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β-(4-Семикарбазидо)карбоновые кислоты и их производные до настоящего времени остаются труднодоступными и малоизученными соединениями. В то же время, известно, что некоторые их представители проявляют различные виды биологической активности. Кроме того, указанные соединения имеют несколько электрофильных и нуклеофильных центров, что обусловливает их разностороннюю реакционную способность и предполагает возможность их широкого использования в органическом синтезе, в частности в синтезе различных гетероциклических соединений. В настоящем сообщении мы описываем получение β-(4-семикарбазидо)пропановых кислот и некоторых их производных 1–5, основанное на реакции амидоалкилирования малонового эфира с помощью 4-(тозилметил)семикарбазонов 6, а также синтез ранее неизвестных 3-амино-5,6-дигидроурацилов 7 и их ацилированных производных 8.
Первая стадия синтеза включала реакцию соединений 6 с натриймалоновым эфиром, приводящая с высокими выходами к продуктам замещения тозильной группы, семикарбазонам 1 (Схема 1).
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Схема 1. β-(4-Семикарбазидо)пропановые кислоты и их производные
На следующем этапе семикарбазоны 1 в 2-3 стадии были превращены в кислоты 2 и метиловые или этиловые эфиры 3. При обработке эфиров 3 избытком гидразина в кипящем этаноле были получены гидразиды 5. Эти же соединения были синтезированы альтернативным методом из кислот 2. На первой стадии через промежуточное образование смешанных ангидридов получены гидразиды семикарбазонов 4, которые реакцией с гидразином в более жестких условиях были превращены в гидразиды 5.
Все полученные соединения 1–5 были тестированы в различных реакциях гетероциклизации. В настоящее время положительные результаты были достигнуты лишь в случае гидразидов 5. При кипячении этих соединений в ацетонитриле в присутствии TsOH или TFA протекает образование 3-амино-5,6-дигидроурацилов 7, а кипячение в уксусной кислоте получаются 3-ацетиламино-5,6-дигидроурацилы 8. Интересно отметить, что соединения 8 характеризуется затрудненным внутренним вращением вокруг связи N-N, что проявляется в наличии двух наборов сигналов аналогичных протонов в спектре 1H ЯМР в ДМСО-d6.
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