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Применение кетонов и альдегидов индольного ряда 
в синтезах гидразонов
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Синтезировано двенадцать не описанных в литературе, содержащих индольное 
ядро замещенных гидразидов а,р,7-пиридинкарбоновых кислот.

Высокая противотуберкулезная активность производных гидра­
зида изоникотиновой кислоты (фтивазид, салюзид и др.) привела к 
синтезу целого ряда структурно сходных соединений. Один из пре­
паратов этой группы, нашедший практическое применение — лару- 
сан (I) [1] ч

является производным а,₽-ненасыщенного кетона фуранового ряда. 
Исходя из гетероциклических систем фурана и пиридина, в нашем 
институте синтезирована большая группа гидразидогидразонов, соче­
тающих в молекуле указанные кольца (II, III) [2]:

Некоторые соединения этого ряда обладают выраженной противоту­
беркулезной активностью. В частности, одно из производных ацетил- 
фурана, названное армазидом, оказалось высокоактивным препаратом. 
Данные об использовании других типов гетероциклов в синтезах сое­
динений с противотуберкулезной активностью отсутствуют в литера­
туре. С целью изучения влияния на биологическую активность за­
мены одного из применяемых гетероциклов (пиридин, фуран) [2] 
индольным ядром был намечен синтез гидразонов следующего 
строения:
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Соединение (V) по своему строению сходно с ларусаном, являясь 
его насыщенным, индольным аналогом. Такое сходство в строении 
дает основание предполагать, что указанное соединение может обла­
дать интересными свойствами. Нужные для синтеза исходные ке­
тоны [3, 4) и альдегиды [5, 6] индольного ряда описаны.

Взаимодействием указанных кетонов и формилиндолов с гидрази­
дами аДу-пиридинкарбоновых кислот в среде сухого бензола в при­
сутствии небольшого количества пиперидина и уксусной кислоты 
синтезированы 12 гидразидо-гидразонов.

Данные о биологической активности полученных соединений 
будут опубликованы отдельно.

Экспериментальная часть

Изоникотиноилгидразон 5-метоксииндолил-З-альдегида*. В 
круглодонную колбу, снабженную водоотделителем, помещают 4.37 г 
(0,025 моля) 5-метоксииндолил-З-альдегида [6], 3,4 г (0,025 моля) 
гидразида изоникотиновой кислоты, 50 мл сухого бензола, 0,5 мл 
пиперидина и 0,75 мл ледяной уксусной кислоты. Смесь нагревают 
на колбонагревателе. Через 1 — 1,5 часа кристаллические продукты 
растворяются, смесь приобретает темнокрасную окраску и начинается 
выделение воды. К концу 'нагревания, на что требуется 6—8 часов, 
выделяется теоретическое количество воды. По охлаждении выпадает 
осадок, который отфильтровывают, промывают абсолютным эфиром и 
высушивают. Т. пл. 243—244° (перекристаллизация не отражается на 
т. пл. вещества). Выход 5,9 г или 80,0% теоретического количества. 
Аналогично получены и остальные гидразоны, данные о которых 
приведены в таблицах 1 и 2.

В работе принимал участие студент М. А. Багоян.



540 А. Л. Мнджоян, Г. Л. Папаян, Л. С. Галстян

н

Таблица 1

-СН=1Ч-МН-С֊Р'
II 
о

Таблица 2

R R'
Вы

хо
д в

 °/0 Т. пл. 
в °С

Молекуляр­
ная фор­

мула

А н а Ո « 3 . в о/о

С И

вы
чи

с­
ле

но

на
йд

ен
о

вы
чи

с­
ле

но
 

_
 

1

на
йд

ен
о

вы
чи

с­
ле

но

на
йд

ен
о

Н 2-пиридил 70,2 218—220 СиН1։Н4О 68,18 68,16 4,54 4,72 21,21 21,40

Н 3-пиридил 78,0 224-225 СцН1։Н4О 68,18 67,88 4,54 4,75 21,21 21,40

Н 4-пириднл 72,0 234-236 С1։Н1։1Ч4О 68,18 68,39 4,54 4,67 21,21 21,34

СН3О 2-пиридил 71,5 183-184 с։։н14м4о։ 65,30 65,47 4,76 5,05 19,04 19,21

СН3О 3-пирндил 83,6 234 -235 С1։Н։4Н4О։ 65,30 65.58 4,76 4,55 19,04 18,92

СН3О 4-пиридил 80,0 243-244 С։։Н14Н4О3 65,30 65,19 4,76 4,76 19,04 19,00

Поступило 12 III 1965

Н 2-пиридил 74,0 178-180 С18Н18Н4О 70,13 70,22 5,88 5,79 18,30 17,92

Н 3-пнридил 79,8 140-142 с։8н18н4о 70,13 70,52 5,88 5,27 18,30 18,50

Н 4-пнридил 72,4 210-212 с1։н։8н4о 70,13 69,92 6,88 5,47 18,30 18,29

СН3О 2-пирндил 68,7 148-149 СиН։0Н4О։ 67,85 68,17 5,95 5,70 16,66 16,51
СН3О 3-пнридил 69,0 123-125 С1։Н։0Ы4О3 67,85 67,74 5,95 5,92 16,66 16,51
СНО3 4-пиридил 70,1 174-175 С։.нмк4о։ 67,85 68,12 5,95 5,84 16,66 16,53

Институт тонкой органической химии 
АН АрмССР

ՃԵՏԱՋՈՏՈհԹՅՈՏՆՆԵՐ ՒՆԴՈԼհ ԱԾԱՆՑՅԱԼՆեՐԽ ԲՆԱԳԱՎԱՌՈՒՄ

Ինդոլի րւսրքի ալղենիդների և կեաոնների կիրառությունը 
նիզրազոնների սինթեզում

Օ,. Լ. Ս՚&օոյան, 2,. 1,. Պասյայան և Լ. Ա. *1*ալստյա6

Ամփոփում

ութ լան մեջ կիրառվող հակապալա րախ տալին պրեպարատ չարու.֊ 
սանր (I) իրենից ներկա լացնում է ֆ ուրանի և պիրիդինի հետե րո ցիկլեր պա­

րունակող հիդրազիդո֊հիդրադոն։
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էեուրանի և պիրիղինի օղակներ պարունակող մեծ թվով հիդրազիդո- 
հիդրաղիններ են սինթևզվել նաև մեր ինստիտուտում, որոնցից մեկը արմա- 
ղիդ անունը կրող պրեպարատը — օժտված է բարձր հակապալարտխտալին 
ակտիվութ լամրւ

Ալնքանով, որքանով ալլ կարգի հետե րո ցիկլերի օգտագործման մասին 
նման հատկութլամր օժտված միացութ լոլնների սինթեզներում, տվլալներ 
գրականութ լան մեջ բացակա լում են, ցանկացանք վերը նշված հե տե րոցիկլիկ 
օղակներից մեկը — ֆոլրանը — փոխարինել ինդոլով և ուսումնասիրել նրա 
աղդեցութլունը բիոլոգիական հաակութլունների վրա։

Ալդ պատճառով նպատակադրվեց սինթեզել ինդոլի շարքի հիդրազիդո- 
հիդրաղոններէ

Սինթեզը իրականացվել է փոխազդեցութլան մեջ դնելով համապատաս­
խան ինդոլալդեհիդները և կետոնները ՀԼ^յՀՀ-պի րիդինկա ր բոն ա թ թ ունե րի հիդ- 
[՛ազիզների հետ փոքր քանակութլամբ պիպերիդինի և սաոցալին քացա­
խաթթվի ներկալութլամբ (աղլուսակներ 1 և 2)ւ
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