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ВОПРОСЫ СИНТЕЗА БИОЛОГИЧЕСКИ АКТИВНЫХ СОЕДИНЕНИЙ НА ОСНОВЕ 

ПИРИМИДИНА ДИОНА И ОЦЕНКА ФАРМАКОЛОГИЧЕСКОЙ АКТИВНОСТИ 
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Аннотация 
Введение. Пиримидины — это соединения, которые составляют важную часть ДНК и РНК. К основным 

пиримидиновым азотистым основаниям относятся цитозин, тимин и урацил Синтез пиримидинов — достаточно 

сложный процесс. В начале синтеза находится аминокислота глютамин, которая превращается в 

карбамоилфосфат, а затем целый ряд реакций приводит к образованию уридинмонофосфата (УМФ), который в 

дальнейшем превращается в другие пиримидины. Цель исследования – создание биологически активных 

соединений, обладающих новыми и улучшенными свойствами. Материал и методы. Проведен синтез вещества 

на основе пиримидина с использованием физико-химического, спектрального, фармакологического методов 

анализа. Результаты. Конечным продуктом синтеза является вещество на основе пиримидин диона. Выводы. 

Полученное вещество не обладает токсичностью.  

Ключевые слова: синтез, 1 амино-4 гидроксиметил пиримидин дион, токсичность. 

 

ISSUES OF SYNTHESIS OF BIOLOGICALLY ACTIVE COMPOUNDS BASED ON 

PYRIMIDINE DIONE AND ASSESSMENT OF PHARMACOLOGICAL ACTIVITY 

Melnikov Alexander Mikhailovich, Petrov Alexander Yurievich 

Department of Pharmacy 

Ural State Medical University 

Yekaterinburg, Russia  

Abstract 
Introduction. Pyrimidines are compounds that form an important part of DNA and RNA. The main pyrimidine 

nitrogenous bases include cytosine, thymine and uracil. The synthesis of pyrimidines is a rather complex process. At the 

beginning of the synthesis is the amino acid glutamine, which is converted to carbamoyl phosphate, and then a series of 

reactions leads to the formation of uridine monophosphate (UMP), which is subsequently converted to other pyrimidines. 

The aim of the study is to create biologically active compounds with new and improved properties. Material and 

methods. A substance based on pyrimidine was synthesized using physicochemical, spectral, and pharmacological 
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methods of analysis. Results. The final product of the synthesis is a substance based on pyrimidine dione. Conclusion. 

The resulting substance is non-toxic. 

Keywords: synthesis, 1 amino-4 hydroxymethyl pyrimidine dione, toxicity.  

 

ВВЕДЕНИЕ 

Изыскание в области синтеза в новых биологически активных соединениях на основе 

пиримидина диона, являются развивающимся направлением в фармацевтической науке. 

Пиримидин дион считается одной из привилегированных структур, учитывая его большой 

потенциал для многих биологически активных производных. 

Цель исследования – создание биологически активных соединений, обладающих 

новыми и улучшенными свойствами. Проведение доклинических исследований и оценка их 

фармакологических свойств. (класса токсичности). 

МАТЕРИАЛ И МЕТОДЫ 

В работе использованы современные методы органической химии и представление о 

реакционной способности. Для характеристики использовали физико-химические, 

спектральные, фармакологические методы анализа. 

РЕЗУЛЬТАТЫ 

В результате синтеза получено вещество 1 амино-4 гидроксиметил (3Н) пиримидин 

дион. Используется реакция конденсации ацетоуксусного эфира с фенилгидразином.  

ОБСУЖДЕНИЕ 

В настоящее время проведен синтез и получено вещество 1 амино-4 гидроксиметил 

(3Н) пиримидин дион. Реакция протекала при комнатной температуре: 

 

 

 
 

 

 

 

 

Рис.1 Химическая реакция получения 1 амино-4 гидроксиметил (3Н) пиримидин диона 

 

Для доказательства фармацевтической активности нами проводились 

фармакологические исследования.  

Была взята группа мышей, весом 200-250 грамм. Мыши были разделены на 2 равные 

группы.  

День №1: первой группе мышей было введено вещество внутрибрюшинно, по 0,5 мл 

каждой из подопытных. Изменений в поведении в течении 5 минут не наблюдалось. Через 20 

минут активность снизилась, но мыши были живы. Через 25 минут, после введения, 

активность у 1 особи повысилась, а у 2 особи осталась такой же. 

Второй группе мышей было введено вещество внутрь пищевода. Изменений в 

поведении в течении 5 минут не наблюдалось. Через 10 минут после введения активность 

снизилась до минимума.  

День №2: был произведен осмотр испытуемых мышей, все мыши были живы; 

Активность была чуть выше нормы. 

Определение острой токсичности: острую токсичность определяли по методу Кербера, 

однократным внутрибрюшинным введением экстракта в дозах от 250 до 1750 мг/кг с шагом 

250 мг. Испытуемые дозы вводили в виде раствора, конечный объем составлял 0.5 мл / 200 г. 

массы животного, растворитель – дистиллированная вода. В течение 2 дней наблюдали за 

поведением и общим состоянием мышей. По оценке выживаемости мышей и по рассчитанной 

средне смертельной дозе определяли острую токсичность. В соответствии с классификацией 

К.К. Сидорова был установлен класс токсичности – 6. 
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Таблица 1. 

Классы токсичности по К.К. Сидорову 
Класс токсичности Степень токсичности Средняя смертельная доза (мг/кг) при введении 

Под кожу В брюшную полость 

1 Чрезвычайно токсично  <=0,3 <=0,2 

2 Высоко токсично  0,4-15 0,3-10 

3 Умеренно токсично 16-150 11-100 

4 Мало токсично 151-1500 101-1000 

5 Практически не 

токсично 

1501-4500 1001-3000 

6 Относительно безвредно > 4500 > 3000 

Примечание: *различия показателей статистически значимы (p<0,05) 

 

Наши исследования предполагает, что полученное вещество обладает 

иммуностимулирующей и иммуномодулирующей активностью. Анализом было выявлено, 

что количество одной дозы раствора является оптимальной для введения.   

ВЫВОДЫ  

В данной статье представлены результаты органического синтеза биологически 

активного вещества и исследования его фармакологических свойств. Для наглядности были 

проведены доклинические исследования на группе подопытных мышей. Также был определен 

класс токсичности данного вещества. Таким образом можно сделать вывод, что новое 

вещество не обладает токсичностью.  
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Аннотация  
Введение. По данным ВОЗ одной из ведущих причин смертности является артериальная гипертензия.  В 

настоящее время на фармацевтическом рынке представлены препараты как для монотерапии, так и для 

комбинированного лечения. Цель исследования – провести анализ ассортимента ингибиторов АПФ и их 

комбинаций в аптечной сети Свердловской области для оценки потенциала внедрения отечественных 

комбинированных форм ингибиторов АПФ. Материал и методы. Интернет-ресурсы elebrary.ru, БД из 30000 

наименований, ассортиментный анализ, категорийный анализ, маркетинговый анализ. Результаты. Проведено 

маркетинговое исследование аптечной сети Свердловской области по ассортименту ингибиторов АПФ и их 


