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Хннальдинол-4 и его 3-алкнлзамешенные производные представ
ляют собой интересные вещества, так как многие из них биологически 
активны. Кроме того, они используются в синтезе 4-аминосоединений 
хинальдина и его производных, имеющих антималярийные свойства 
[1|. Синтез новых производных хинальдинола-4 интересен также и с 
точки зрения общей химии хинолина.

Ранее нами были синтезированы некоторые производные 3-(т- 
хлоркротил/замещенного хинальдинола-4 [2].

В данной статье описываются следующие производные 3-(л-алко- 
ксибензил)за метенного хинальдинола-4:

У=Н, 6-СН8, 8-СН8;

Р=СН։ С2Н8.

Синтез этих соединений произведен по общей реакции Конрада- 
Лимпаха в нейтральной среде [3].

Хлорметилированием анизола и фенетола получены л-алкокси- 
бензилхлориды [4], которые с ацетоуксусным эфиром образуют а- 
(л-алкоксибензил)ацетоуксусные эфиры.

Последние с анилином, орто- и паратолуидинами образуют соот
ветствующие эфиры а-(л-алкоксибензил)-?-(ариламино)кротоновых 
кислот, дальнейшей циклизацией которых и получены соответствую
щие производные 3-(л-алкоксибензил)замещенных хинальдинолов-4:

КО-Հ /СН։С1
СН8—СО—СН8СО2С2Н8-----—--------

СН3 - СО-СН—СО2С2Н5

сн։-^

Известия XII, 2—10
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Экспериментальная часть

3-(п,-Метоксибензил)хинальдинол-4. а) Получение эфира г- 
(п-метоксибензил)-$-(фениламино)кротоновой кислоты.. В 0,5 л 
круглодонную колбу, которая при помощи водоотделительного при
способления соединена с обратным холодильником, налито 18,6 г 
(0,2 моля) свежеперегнанного анилина, 50,0 г (0,2 моля) ։-(/д-ме- 
токсибензил)ацетоуксусного эфира, 100 мл бензола и 1 мл ледяной 
уксусной кислоты. Затем смесь нагревалась на водяной бане до вы
деления ожидаемого количества воды. В дальнейшем бензол отогнан 
на водяной бане под уменьшенным давлением, а остальная масса 
использована как эфир а-(л-метоксибензил)-р֊(фениламино)кротоновой 
кислоты для дальнейшей циклизации в производное хинальдинола-4. 
б) Циклизация. В трехтубусную круглодонную колбу, снабженную 
механической мешалкой, воздушным холодильником, термометром, 
погруженным в реакционную смесь, и капельной воронкой, налито 
50 г дифенилового эфира и 50 г дифенила, и смесь нагрета до кипе
ния. Температура кипения (240°) поддержана, и при энергичном пере
мешивании в течение 10 минут через капельную воронку прибавлено 
32,5 г эфира а-(п-метоксибензил)-р-(фениламино)кротоновой кислоты. 
Затем смесь нагревалась еще 5 минут. После охлаждения прибавлено 
100 мл петролейного эфира, и смесь отфильтрована. Фильтр 2—3 раза 
промыт петролейным эфиром и перекристаллизован из спирта. Выход 
23,6 г—83,4% от теории. Белые кристаллы; т. пл. 256°.

Найдено %: С 77,53; Н 6,47; Ы 5,21 
С1։Н17МО2. Вычислено %: С 77,42; Н 6,13; Кт 5,02.

3-(п-Этоксибензил)хинальдинол-4 получен аналогично преды
дущему соединению, но с применением а-(л-этоксибензил)ацето- 
уксусного эфира вместо а-(л-метокснбензил)ацетоуксусного. По
лученный эфир а-(л-этоксибензил)-?-(фениламино)кротоновой кис
лоты циклизова.н в 3-(л-этоксибензил)хинальдинол-4, представляю
щий собой белые кристаллы с т. пл. 25Г (из спирта). Выход 78,3% от 
теории.

Найдено %: С 77,51; Н 6,37; Ы 4,83 
С79Н1вМО2. Вычислено %: С 77,81; Н 6,53; И 4,77.

3-(п-Метоксибензил)-6-метилхинальдинол-4. 25 г (0,1 моля) 
эфира а-(п-метоксибензил)ацетоуксусной кислоты введены в реакцию 
с 10,8 г (0,1 моля) л-толуидина, и полученный эфир а-(л-метокси- 
бензил)-р!-(л-толиламино)кротоновой кислоты подвергнут циклизации 
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при той же температуре 1240 ), но в среде вазелинового масла. По
лучен 3- я-метоксибензил)-6-метилхинальдинол-4: белые блестящие- 
кристаллы с т. пл. 286 (из метанола). Выход составляет 24,8 г— 
84,7% от теории.

Найдено %: С 77,69; Н 6,71; N 4,63 
CjsHjsNOg. Вычислено %: С 77,81; Н 6,53; N 4,77.

8-(п.~Этокси.бенз11Л)-6-мстилхин<1Льдинол-4 синтезирован ана
логичным методом, только вместо а-1л-метоксибензил)ацетоуксусного 
эфира в реакцию с л-толуидином был введен х-(л-этоксибензил)- 
ацетоуксусный эфир. Полученный эфир а-(л-этоксибензил)-?-(л-толил- 
аминоукротоновой кислоты при 240’ в среде вазелинового масла 
был превращен в 3-(л-этоксибензил)-6-метилхинальдинол-4. Белые 
кристаллы с т. пл. 283° (из метанола). Выход 81,4% от теории.

Найдено %: С 77,93; Н 6,97; N 4,44 
CMHS1NO։. Вычислено %: С 78,17; Н 6,89; N 4,56.

8-(п-Метоксибен:шл)-^-метилхи.нальдинол-4. Синтез проведен 
по общему методу. Из а-(л-метоктибензил)ацетоуксусного эфира и 
о-толуидина получен эфир а-(л-метоксибензил)-?-(о-толиламино)кро- 
тоновой кислоты, циклизацией которого и получен 3-(л-метоксибен- 
зил)-8-метилхинальдинол-4. Серебристо-белые кристаллы с т. пл. 264’ 
(из спирта). Выход 72%.

Найдено %: С 77,57; Н 6,68; N 4,89 
CieHI9NOs. Вычислено %: С 77,81; Н 6,53; N 4,77.

2-(п-Этоксибензил)-8-мепгилхинальдинол-4. а-(л-Этоксибензил)- 
ацетоуксусный эфир с о-толуидином образует эфир а-(л-этоксибен- 
зил)-р-(о-толвламино)кротоновой кислоты, который в нагретом до 
240’ вазелиновом масле, выделяя алкоголь, переходит в 3-(л-этокси- 
бензил)-8-метилхинальдинол-4. Белые кристаллы с т. пл. 26Г (из 
спирта). Выход 70%.

Найдено %: С 78,31; Н 6,72; N 4,68 
Cs0H21NOs. Вычислено %: С 78,17; Н 6,89 N 4,56.

Выводы

1. Взаимодействием эфиров а-(л-метоксибензил)- и а-(л-этокси- 
бензил)ацетоуксусных кислот с анилином, орто- и паратолуидинами 
получено 6 новых эфиров а-(л-алкоксибензил)-?-(ариламино)крото- 
новых кислот.

2. В нейтральной среде при температуре 240° вышеуказанные 
эфиры а-замещенных p-ариламинокротоновых кислот, выделяя спирт, 
замыкают пиридиновое кольцо хинолина, образуя соответствующие 
3-замещенные 4-хинальдинола. Впервые получено 6 новых производ
ных хинальдинола-4.
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խՒՆԱԼԴՒՆՈԼ“4-"Ւ ՆՈՐ ԱԾԱՆՑՅԱԼՆԵՐ 
Հաղո|Ա}ոււք IVԱմփոփում

Խինալդինոլ-4-ր և. նրա 3-ալկիլալին ածանցէալնևրը հետաքրքիր նյու
թեր են, քանի որ նրանցից շատերը բիոլոգիապես ակտիվ են։ Բացի ալդ, 
նրանք օգտագործվում են խինալդինի և նրա ածանցյալների 4-ամինամիա֊ 
ցութլունների սին թե գի համար, որոնք ունեն հակամալարիական հատկութլուն- 
ներւ Խինալդինոլ-4-ի նոր ածանցլալնևրի սինթեղր հետաքրքիր է նաև խի- 
նոլինի ընդհանուր քիմիա [ի գարգացման տեսակետից։

Հոդվածում ցույց է տրված ի։ինալդինոլ-4֊ի, ինչպես և 6-մեթիլ֊և 8-մև- 
թիլխինալդինոլ-4-ևրի Յ-քպ-ալկօքսիբենզիլքածանցլալնևրի սինթեգր։ Որպես 
ալկօքսի խմբեր օգտագործվել են մեթօքոի և էթօքսի խմրերր։ Սինթևգն իրա
կանացնելու համար նախ սաացվևլ են համապատասխան ( ԱՀ-ս։ լկօք։։ իրենցի լլ- 
ացետաքացախաթթվական էսթևրներ, որոնք ռեակցիա լի մեջ են դրվել անի
լինի, օրթո-և պարա-տոլուիդինների հետ։ Ալս կերպ ստացված '3.-(\3\-ալկօքսի- 
բենդիլ)մֆ( արիլամինա յկրոտոնա թթվական էսթևրնևրր հեցուկ միջավալրում 
240Դ-։։ւմ ենթարկվելով ցիկլացման, առաջացնում են խինա [դինո լ-4-ի և 
6-մեթիլ- ու 8-մե թիլ-4-խինա լդինոլնե րի 3-(սլ-մե թոքս իրենցի է)- և Յ-իսՀԷ-էթօք- 
սի-բենղիլ) ածանց լա լնև ր։
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