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Пошук нових перспективних біологічно активних сполук з антимікробною дією на 
сьогодні залишається одним із актуальних завдань медичної та фармацевтичної хімії. 
Особливу увагу дослідників впродовж багатьох років привертають похідні піридо[1,2-
a]піримідину, котрі знайшли застосування в синтезі різноманітних трициклічних 
конденсованих систем з вираженою біологічною активністю [1-3]. Модифікація піридо[1,2-
a]піримідинів піридиновим циклом привела до виявлення інгібіторів бактеріальної хітинази 
для боротьби з патогенами та шкідниками [4]. У той же час анельовані пірольним 
фрагментом піридо[1,2-a]піримідини - піридо[1,2-a]піроло[2,3-d]піримідини досить скупо 
представлені літературі, а їх антимікробні властивості взагалі невідомі.  

Для синтезу нових трициклічних похідних піридо[1,2-a]піримідину нами використаний 
підхід, в основі якого лежить реакція внутрішньомолекулярної циклізації продуктів взаємодії 
2-хлоро-4-оксо-піридо[1,2-a]піримідин-3-карбальдегіду 1 з етил N-алкілгліцинатами (рис. 1).  
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Рис. 1. Синтез 1,4-дигідропіридо[1,2-a]піроло[2,3-d]піримідинів 3 

 
Гідроліз отриманих метил піридо[1,2-a]піроло[2,3-d]піримідин-2-карбоксилатів 2 та 

послідовна обробка тіонілхлоридом і амінами привела до цільових продуктів 3 з високим 
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виходом.  
Дослідження антимікробної активності проводили з використанням 5 синтезованих 

трициклічних похідних піридо[1,2-a]піримідину (рис. 2) щодо планктонних клітин 
грампозитивних (S. aureus) та грамнегативних (P. aeruginosa, E. coli) мікроорганізмів з 
визначенням мінімальної інгібуючої концентрації (МІК) [5].  
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Рис. 2. Структурні формули досліджуваних сполук 

 
Отримані результати дослідження свідчать, що досліджувані сполуки не виявили 

виразної антимікробної активності щодо клінічних ізолятів S. aureus 222, P. aeruginosa 449 та 
E. coli 311. Встановлено, що значення МІК сполук щодо досліджуваних тест-штамів 
становило >200,0 мкг/мл, окрім сполуки 3-1, за дії якої у концентрації 75,0 мкг/мл 
пригнічувався ріст S. aureus 222.  

Таким чином, вперше синтезоване похідне піридо[1,2-a]піримідину 3-1 виявляє 
антистафілококову активність щодо планктонних клітин. Незважаючи на відсутність 
активності досліджуваних сполук щодо планктонних клітин грампозитивних та 
грамнегативних бактерій необхідно провести подальші дослідження щодо їх впливу на 
біоплівки – мікробні угруповання, які є причиною хронічних персистуючих рецидивуючих 
інфекційних захворювань. Така необхідність пов’язана з тим, що чутливість до 
антимікробних засобів планктонних клітин та бактерій у складі біоплівки відрізняється. 
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