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SYNTHESE 5-HETEROCYCLISCH SUBSTITUIERTER 4-AMINO-PPRIMIDINE 
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Bei der im Primlrschritt durch Reaktion des s-Triazins (I) mit Nucleophilen erfolgenden 

Aminomethinylierung kann in Folgeschritten das Stickstoffatom einer Nitrilgruppe in eine exo- 

cyclische Aminfunktion iibergehen. So gehen aus der Umsetzung von I mit Anthr.anilstiure- 

nitrilen 4-Amino-chinazoline hervor (1). Malonitril wird unter Umwandlung einer der beiden 

Nitrilgruppen durch I in 4-Amino-5-cyan-pyrimidin iiberfiihrt (2). Aus Phenylacetonitril und 

I bildet sich das such durch Gegensynthese mittels I-Hydroxy-2-phenyl-2-cyan-sthylens und 

Formamids (3) zugtigliche 4-Amino-5-phenyl-pyrimidin (4). Im Hinblick auf die Verallge- 

meinerungsftiigkeit dieser Reaktion lag der Gedanke nahe, such heterocyclisch substituierte 

Acetonitrile in diesen Reaktionstyp einzusetzen. 

Hierbei erwies sich die Reaktion des Pyridyl-(3)-acetonitrils (IIa) mit I in Gegenwart einer 

katalytischen Menge Piperidin als realisierbar. Der zu III fiihrende erste Aminomethinylie- 

rungsschritt wiederholt sich ein zweites Mal und bildet iiber IV das 4-Amino-5-pyridyl-(3)- 

pyrimidin (Va). Analog resultiert aus der Umsetzung des Furyl-(2)- acetonitrils (IIb) mit I 

das 4-Amino-5-furyl-(2)-pyrimidin (Vb). Der neue Syntheseweg gewinnt besondere Bedeutung 

durch das Vorkommen von Vertretern mit tumorhemmender (5) und antibakterieller (6) Wirk- 

samkeit in strukturverwandten Verbindungstypen. 

4711 



4712 No.53 

N-N 

II 
I 

N' 

I 

RACH 
+3 _&2- 3 

NS N & 

H 
C 

3 
-- 

R\C,/ ‘N 

i: 8H N% 
H2N’ 

1 TV - 

End - 
produkt R 

9a 

A;$. Reindarstellung Schmp. 
0 (‘Cl 

Umkristallisation 
42 aus C2H50H 195 - 196 

yb 1 &A 1 31 1 Sublimation 1 176 

I I I I 

Die Untersuchungen wurden dankenswerterweise vom Fonds der Chemischen Industrie 

durch Sachbeihilfen unterstiitzt. 
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