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Uber 6-2'-0xoalkyldihydro-2(1H)-pyrimidinone bzw. . th ione  
~ b e r  H e t e r o c y c l e n ,  30., k u r z e  Mi t t .  

Von 

G. Zigeuner, tI. Schmidt und D. Volpe 
Aus dem Institut ftir Pharmazeutische Chemie der Universit~t Graz 

(Eingegangen am 22. Juni  1970) 

Aeylierung der Dihydro-2(1H)-pyrimidinone (-thione) gibt 
6- (2'-Oxoalkyl)dihydroM2 (1H)Mpyrimidinone (-thione). 

6-2"-Oxoal]cyl-dihydro-2 (1H )-pyrimidinones and -thiones, 
resp. 

Acy]ation of the dihydro-2(1H)-pyrimidinones (-thiones) 
gives 6-(2'-oxoalkyl)dihydro-2(1H)-pyrimidinones (-thiones). 

Dihydro-6-methyl-2(1H)-pyrimidinone (-thione) 1 (1 a, b) werden bei 
Einwirkung yon S~tureanhydridea bzw. S~ureehloriden und Zinkehtorid 
bzw. Aluminiumchlorid an der CHa-Gruppe am C-6 ( ,Al lyls tel lung")  
unter Bildung yon 6-2'-0xoalkyldihydro-2(1H)-pyrimidinonen (-thionen) 
(1 c, d) angegriffen. Behandlung yon 1 a mit  AthylmalonsKure-bis- 
(trichlorphenylester)2 gibt das 6-J~thyl-3,4-dihydro-5-hydroxy-4,4-di- 
methylchinazolin-2,7(1H,8H)-dion (2). Benzylaminhydroehlorid und 
Formaldehyd ~iihren l c in das Tetr~hydro-5-acetyl-7-benzyl-3,3- 
dimethyl -6H-pyrimido[1,6--c]pyrimidiml(2H)-on (3) fiber; aus 1 c, d 
und Hydroxylamin bilden sich das Dihydrotrimethylspiro[isaxazol- 
5(4H),4'( l 'H)-pyrimidin]-2'(3'H)-on (4a)  a bzw. das -thioa 4 b .  Die 
angegebenen Strukturen sind mit  den hTMR- und IR-Spektren vereinbar. 
Eine ausffihrliche Darstellung wird sps erfolgen. 

1 Zur Chemie vgl. G. Zigeuner, E. Fuchs und W. Galatik, Mh. Chem. 97, 
43 (1966) ; G. Zigeuner, W. Adam, A.  Frank und H. Reuther, ibid. 101, 1403 
(1970); G. Zigeuner, A. Frank, H. Dujmovits mid W. Adam, ibid. 101, 1415 
(1970); G. Zigeuner, H. Brunetti, H. Ziegler und M. Bayer, ibid. 101, 1767 
(1970). 

3 Zusammenfassende Darstellung zur I~etenchemie: E. Ziegler, Chimia 
24, 62 (1970). 

3 Zur ~eaktion yon 5-Aeetyldihydro-2(iH)-pyrimidinonen (-thiorlen) 
mit Hydroxylamin vgl. G. Zigeuner, W. Nisehk und B. Juraszovits, Mh. Chem. 
97, 1611 (1966). 
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Exper imente l l e r  Tefl  

1. 3,4-Dihydro-4,4-dimethyl-6- ( 2'-oxopropyl )-2 (1H ) -pyrimidinon (1 c) 

M a n  t r o p f t  zur  Suspens ion  y o n  3,2 g wasserfr .  A1C]3 in  30 m l  Tr ichlor-  
/~thylen 1,6 ml  Ace ty lch lo r id  zu, v e r s e t z t  anschliel~end m i t  2,8 g 1 a in  10 m l  
Triehlor /~thylen,  r i i h r t  bei  40 ~ bis  z u m  A u f h S r e n  der  H C l - E n t w i c k l u n g  u n d  
gieBt in  Wasser .  Aus  d e m  Tr ich lor / t thy]en  erh/ i l t  m a n  n a e h  d e m  E i n d a m p f e n  
ein Gemisch  y o n  1 c m i t  d e m  H e x a h y d r o - 4 , 6 , 6 , 6 ' , 6 ' - p e n t a m e t h y l - 4 , 4 ' -  
m e t h y ] e n d i - 2 ( 1 H ) - p y r i m i d i n o n  1, aus  w e l chem 1 c d u t c h  Ausz i ehen  m i t  
Benzo l  isol iert  w e r d e n  k a n n .  P r i s m e n  uus Benzol ,  Ausb .  0,9 g, Schmp.  188 bis  
190 ~ . 

C9HlaN20~. Ber .  C 59,32, H 7,74, N 15,37. 
Gel. C 59,48, t t  7,59, N 15,83. 

2. 3,4-Dihydro-4,4-dimethyl-6- ( 2'-oxopropyl )-2 (1H )-pyrimidinth ion (1 d) 

t ,6  g 1 b,  3 g A1C13 wie sub  1. Ausb .  1,2 g, S ~ b c h e n  aus  Benzol ,  Schmp.  
183 ~ . 

C9H14N~OS. Ber .  1~ 14,12, S 16,17. Gef. l~l 13,98, S 16,29. 
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3. 6-~thyl-3,g-dihydro-5-hydroxy-4,d-dimethylchinazolin-2,7- (1H,8H )- 
dion (2) 

Man erhitzt 0,3 g 1 a und 1.2 g Di~thy]malons~ure-bis-(2,4,6-~..richlor- 
phenylester) 15 Min. auf 200--210 ~ reibt nach dem Abkiihlen mit Ai~hanol 
an m4d kristallisiert aus 40proz. Athanol urn. Rauten yore Schmp. 246 ~ 

C12HI6N203. Ber. C 61,00, H 6,82, ~ 11,96. 
Gel. C 61,05, H 6.94, N 11,79. 

4. 5-Acetyl- 7-benzyL3,4,7,8 4etrahydro-3.3-dimethyL 6H-pyrimido [ 1 , 6 c  ]- 
pyrimidin-l (2H)-on (3) 

0,9 g 1 c, 0,7 g Benzylamin-HC1 und 0,3 g Paraformaldehyd werden in 
30 ml absol. Athanol 3 Stdn. zum Sieden erhitzt, das LSsungsmittel ent- 
fernt, nach Aufnahme des Riickstandes in Wasser vom UnlSsliche~ abfiltriert 
und 3 mit 5proz. w~13r. NaOH gef~llt. ~ade ln  aus Wasser, Ausb. 0,8 g, 
Schmp. 120 ~ 

C18H2aN302. Ber. C 68,98, t t  7,40, N 13,41. 
Gef. C 68,88, t t  7,47, :N 13,23. 

5. 5",6'-Dihydro-3,61,6"-trimethylspiro [ isoxazol-5 ( ~H )-4" (1'H )-pyrimidin ] - 
2"(3'H).on (4 a) 

Man erhitzt 1,2 g 1 c und 1,5 g Hydroxylamin-HC1 in 5 ml Pyridin und 
10 ml absol. Athanol 2 Stdn. unter l~(ickflul3, entfernt die LSsungsmittel 
im Vak. und kristallisierb aus Wasser urn. St~bchen, Ausb. 1 g, Schmp. 243 ~ 

C9tt15N302. Ber. C 54,80, H 7,47, • 21,30. 
Gel. C 54,81, H 7,68, Iq 20,99. 

6 .  5",6'-Dihydro-3,6',6'-trimethylspiro [ isoxazol-5 ( 4H )-4" (11H ) -pyrimidin ] - 
2"(3'H)-thion (4 b) 

1 g I d und 1,5 g ttydroxylamin-HC1 wie  sub 5. Nadeln aus  Wasser, 
Ausb. 1 g, Schmp. 262 ~ 

C9H15NaOS. Ber. N 19,70, S 15,03. Gel. N 19,51, S 14,80. 


