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Исследование в области производных фурана

Сообщение III. Некоторые амиды фуран-2-карбоновой кислоты 
(Представлено 5. III. 1953)

Открытие Домагком в 1935 г. лечебного действии „пронто-
зила“— хлоргидрата 4- сульфамидо -2,4-диаминоазобензола
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на стрептококковую инфекцию положило начало всей современной хи­
миотерапии бактериальных инфекций, так как до этого были известны 
только соединения, действующие на протозоа, за исключением от­
крытого в 1911 году оптохина, активного по отношению к пневмокок­
кам. Это соединение, однако, вследствие высокой токсичности, не наш­
ло применения в медицинской практике.

Расцвет, переживаемый химиотерапией за последние полтора 
десятка лет, был обусловлен интенсивными работами в этой области 
как у нас в Советском Союзе, так и за рубежом.

Вскоре после открытия лечебных свойств пронтозила последо­
вало сообщение Трефуэль. Нитти и Бове (2) о том, что пронтозил 
(красный стрептоцид) в организме расщепляется на сульфаниламид и 
триамин, и что именно сульфаниламид является носителем активных 
свойств препарата. Отсюда дальнейшие исследования были направлены 
в сторону получения производных этого более простого по своей 
структуре соединения
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За сравнительно короткий промежуток времени была проведена 

колоссальная работа по синтезу и биологическому изучению большого



числа различных производных сульфаниламида, в которых преиму­
щественно варьировались радикалы у азота в положении (1) и (4|.

Однако из этого огромного количества препаратов очень не­
многие завоевали себе признание и прочно вошли в медицинскую 
практику. С этой точки зрения наибольший интерес представляют те 
производные сульфаниламида, в которых один водород у азота в по­
ложении (1) замещен гетероциклическими группами.

В качестве примера можно привести сульфидин (1), норсульфа­
зол (2), сульфадиазин (3) и др.
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Приведенные выше, а также многие производные сульфанил­
амида, содержащие гетероциклическое кольцо, характерны наличием 

н II
в них —N—С—N= группировки, которая, как показал Чичибабин(3). 
па примере 2 аминопиридина, способна к таутомеризации в группу
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Некоторые исследователи действие вышеуказанных препаратов 
пытались объяснить их способностью переходить в таутомерную имид­
ную форму. Однако было бы ошибочно основывать объяснение био­
логической активности препаратов этой группы только их способно­
стью к таутомеризации. Обширные исследования производных суль 
фаниламида показывают, что эффективность, а также некоторая специ­
фичность действия препаратов зависит и от гетеро-атомов, и от ха­
рактера и сочетания заместителей, входящих в молекулу.

Наличие амидной группировки в сульфаниламидных препаратах, 
а также в некоторых эффективных химиотерапевтических веществах, 
как наганнн, афридольвиолет и др. навело на мысль об использо 
вании амидной группировки в изысканиях новых химиотерапевти­
ческих веществ. Амидная группировка интересовала пас не только 
потому, что в литературе сравнительно плохо освещен вопрос иссле­
дований биологических свойств амидов органических кислот, но и 
потому, что амидная группировка характерна для белковой молеку­
лы— основного субстрата клеток живого организма.

В соответствии с этим был намечен синтез группы амидов раз­
личных органических кислот и проведено детальное исследование их 
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химиотерапевтических свойств. Следуе։ отметить, что положительны»՛ 
результаты, достигнутые с помощью сульфаниламидных препаратов, 
по борьбе с кокковыми инфекциями послужили основанием для 
поисков препаратов специфично действующих на другие виды бак­
терий. Нас, в частности, интересовал вопрос противотуберкулезны с 
препаратов, в силу чего первые группы полученных нами веществ 
испытывались (4) на Mycobakterium tuberculosis.

В данном сообщении описывается небольшая группа амидов 
фуран-2-карбоновой кислоты,

НС—СН
II II н

НС C-C-N-R

в которых радикал R представляет собой арил, п-алкоксиарил, аралкил 
и гетероциклические остатки.

Из числа приведенных в этом сообщении амидов наиболее ак­
тивными противотуберкулезными препаратами оказались тиазоли. 
(4). 4-метилтиазолил (5) и бензиламины (6) фуран -2-карбоновои ки­
слоты (5).
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Последний из них, помимо испытаний in vitro и in vivo на Mycobak- 
terium tuberculosis u k(> (на морских свинках и белых мышах), испыть 
вался также и в клинике на людях и зарекомендовал себя как эффек­
тивное средство по лечению гортанных форм туберкулеза (6).

Как бензиламид,так и ряд других амидов, на заре поисков про­
тивотуберкулезных химиотерапевтических препаратов, сыграли поло­
жительную роль*, послужив стимулом для расширения исследовании 
в этой области.

Описываемые нами амиды синтезированы взаимодействием хло] - 
ангидрида фурэн-2-карбоновой кислоты с соответствующими аминами, 
полученными ранее описанными в литературе методами.

Структурные формулы, а также некоторые данные, характери­
зующие химические и физические свойС1ва полученных амидов, приве­
дены в таблице.

* Решение Ученого совета Московского областного туберкулезного инсти­
тута (1944 г.).
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Структурная формула
Эмпириче­
ская фор­

мула

Анализ в %
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Смесь нагревают на водяной бане в течение 3—4часов, по ох­
лаждении обрабатывают 5 10 мл раствора поташа, затем промываю։
10 мл воды. Для удаления непрореагировавшего амина промывают бен 
зольный раствор 10 мл слабого раствора соляной кислоты и таким же 
количеством воды

После высушивания над безводным сернокислым натрием и от­
гонки растворителя остается твердый осадок, который перекристал­
лизовывают из органического растворителя.

Экспериментальная часть. Амид фуран-2-кирбоновой кислоты- 
0.1 моля хлорангидрида фуран-2-карбоновой кислоты растворяют в



Анализ в ♦/
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5.03
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6,93

6,53

6,15

5,01
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30 — 40 мл абсолютного бензола и при помешивании и внешнем ох­
лаждении приливают раствор 0,2 моля амина в 40 50 мл абсолют­
ного бензола.

Лаборатория фармацевтической химии 
Академии наук Армянской ССР
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