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Конденсацией хлорангидридов фенил-, алкоксифенилциклопентанкарбоновых 
кислот и замещенных фенилуксусных и фенилпропионовых кислот (Па-е) с фенил- 
изопропиламином получены соответствующие амиды (III). Последние восстановлением 
переведены во вторичные амины (IV), гидрохлориды которых обладают коронаро,- 
расширяющим действием.

Табл. 2, библ, ссылок 14.

Производные фенилиэопропиламина за последние годы- привле
кают все большее внимание исследователей [1], что обусловлено фи
зиологическими свойствами этих соединений [2]. В настоящее время 
одним из активных препаратов этого ряда, нашедшим применение в 
нашей стране и за рубежом, является сегонтин (I) [3].

(C։H։)։CHCH։CH։NHCH(CHj)CH։C,Hs
I

Нами ранее был разработан новый путь синтеза основания се- 
гонтина [4] и, т. к, подтвердились его эффективные коронарорасши- 
ряющие свойства (5], был предпринят синтез некоторых производных: 
фенилиэопропиламина.

Взаимодействием хлорангидридов соответствующих кислот (II) с֊ 
фенилизопропиламином в присутствии пиридина получены амиды (III)i. 
которые являются, в основном, кристаллическими веществами и были 
перекристаллизованы из смеси бензол—петролейный эфир. Восстанов
лением алюмогидридом лития амиды (III) переведены во вторичные 
амины (IV).

Амины являются прозрачными жидкостями или маслообразными 
продуктами, которые образуют хорошо кристаллизующиеся гидро֊ 
.хлориды. . . . .

В- качестве кислотных компонентов нами были использованы֊- 
хлорангидриды фенил- и метоксифенилциклопентанкарбоновых кислот 
(Па, б) [6]., а также хлорангидриды некоторых замещенных уксусных; 
4Пв, т.) ,[7] и лропионовых кислот (Пд, е).
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ХСОС1 + Н։МСН(СН։)СН։С։Н։ > ХСОЫНСН(СН,)СН։С.Н։

-------> ХСН։МНСН(СН։)СН։С,Н։

IV На й=Н, б Й=ОСН։

ЯС։Н։СН(К')СОС1

Шв Й=Н, К'=С,Н։

х К=ОС։Н5, К'=Н

С.Н,

кс.н СНСН։СОС1

Пд Й=СН։, е К=ОСН։

Производные диарилпропионовых кислот получены взаимодей
ствием метилового эфира коричной кислоты с бензолом, толуолом, 
и анизолом в присутствии треххлористого алюминия. Омылением 
эфиров (V, К=Н, СН„ ОСН։; К'=СН3) получены кислоты (V, Е=Н, 
СН3, ОСН3; И'=Н), взаимодействием которых с хлористым тионилом 
синтезированы хлорангидриды (II, д, е).

СЛН,СН=СНСООСН։ 
+ 

кс.н,

с.н, 
------ ► \CHCH.COOR' 

кс,н/

V К=Н, СН3, ОСН։; Й'=Н, СН3

Для кислоты (V, Е=ОСНа, Е'=Н) имеются разноречивые данные 
'О ее т. пл. 77° [8] и 123—125° [9]. Кислота, полученная нами, имеет 
т. пл. 124—125°, что подтверждает получение ла/га-изомера в нашем 

■ синтезе, т. к. получение этой кислоты (V, 1?=ОСН։, К' = 11) по ме
тоду [9] исключает образование орто- и ле/па-изомеров.

Соли синтезированных аминов (IV), в основном гидрохлориды, 
■ были подвергнуты фармакологическим испытаниям в фармаколо
гическом отделе нашего института под руководством Р. А. Алек
саняна. Все вещества обладают коронарорасширяющими свойствами и 
в некоторых случаях равны по силе сегонтину.

Экспериментальная часть

Метиловый, эфир 3-фенил-3-(п-толил)пропионовой кислоты (V, 
К=СН։, Н'=СН,). К раствору 6 г метилового эфира коричной кис
лоты в 50 мл безводного толуола при 20—25° прибавляют .5 г без
водного хлористого алюминия, поддерживая температуру 30°. Пере
мешивают еще 1 час и нагревают при 85—90° в течение 8—9 часов. 
Охлаждают смесь льдом и прибавляют 12г толченого льда. Органи
ческий слой отделяют, а водный экстрагируют 60 мл эфира. Присое
диняют экстракт к органическому слою и, отогнав растворитель, оста
ток перегоняют в вакууме. Выход 7,6—8 г или 81,2—85,4% теории; 

-.т. кип. 155—160°/1 мм- п” 1,5565; 6“ 1,0786. МИо найдено 75,85, 
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вычислено 75,04. Найдено %: С 80,40; Н 7,29. С„Н18О8. Вычислено %: 
С 80,28; Н 7,13.

Метиловый, эфир 3,3-дифенилпропионовой кислоты (V, R=H, 
R'=CH3). Получается аналогично предыдущему, при нагревании реак
ционной смеси на кипящей водяной бане. Выход составляет 86%, 
т. кип. 148—15071 мм; т. пл. 43—44°. Найдено %: С 80,18; Н 6,76. 
■СИНИО։. Вычислено %: С 79,97; Н 6,71.

Метиловый эфир 3-фенил-3-(п-анизиЛ)пропионовой кислоты 
( V, R=OCH։, R' = CHj) получается аналогично предыдущему, причем 
нагревание следует вести при температуре, не превышающей 85°. Вы
ход 65%; т. кип. 173—17572 мм; n“ 1,5828; d* 1,1351. MRd найдено 
79,58, вычислено 76,56. Найдено %: С 75,20; Н 6,82. ^НщО,. Вычис
лено %: С 75,53; Н 6,71.

Омыление эфиров (V, R'=CH։) до диарилзамещенных пропио
новых кислот (V, R'=H). К 0,1 моля эфира (V, R'=CH։) прибав
ляют 60 мл 10%-ного раствора гидроокиси натрия и при перемеши
вании нагревают на кипящей водяной бане в течение 2,5—3 часов. 
Непрореагировавший эфир экстрагируют эфиром, а из водного слоя 
обработкой разбавленной (1:1) соляной кислотой осаждают кислоту. 
•Осадок фильтруют, сушат в вакуум-эксикаторе и перекристаллизо
вывают из спирта.

3-Фенил-3-(п-толил)пропионовая кислота (V, R=CH։, R'=H). 
Выход 85—88%; т. пл. 105-107° [10]. Найдено %: С 79,65; Н 6,74, 
•С։։Н„О։. Вычислено %: С 80,00; Н 6,66.

3,3-Дифенилпропионовая кислота (V, R=H, R'=H). Выход 
■92-96%; т. пл. 153—155° [11].

3-Фенил-3-(п-анизил)пропионовая кислота (V, R=OCH„ R'=H). 
Выход 56—60%; т. пл. 124-126° [9]. Найдено %: С 74,95; Н 6,37. 
CuHjjOj. Вычислено %: С 75,00; Н 6,24.՛

Получение хлорангидридов (Пд, е, R=CHa, ОСНа). Взаимодей
ствием хлористого тионила с кислотами (V, R=CH։, ОСН։, R'=H) в 
бензольном растворе при 4-часовом кипячении, получены соответ
ствующие хлорангидриды.

Хлорангидрид 3-фенил-3-(п-п1олил)пропионовой кислоты (Пд, 
R=CH3). Выход 72%; т. кип. 160-16271 мм; 1,5712; d“ 1,1227. 
MRd найдено 75,74, вычислено 75,56. Найдено %: С1 13,56. СцНцОС!. 
Вычислено %: С1 13,70.

Хлорангидрид 3-фенил-3-(п-анизил)пропионовой кислоты (Не, 
R=OCH։). Выход 65%; т. кип. 183-5°/2 мм; n“ 1,1579; d“ 1,2026; 
MRd найдено 76,02, вычислено 75,40. Найдено %: С1 12,97. CuH^OjCl. 
Вычислено %: С1 12,90.

Получение амидов (III). К раствору 0,08 моля соответствующего 
хлорангидрида в 100—120 мл безводного бензола при перемешивании 
прибавляют раствор 0,08 моля фенилизопропиламина и 0,1 моля пи
ридина в 50—60 мл безводного бензола. Смесь кипятят в течение



ХСОЫНСН(СН։)СН,С,Н։
Таблица 1

X 
• X

о
3 о 
(По՜

Т. пл., 
°С

Молекулярная 
формула

Найдено, % Вычислено, /о

С ֊ Н К С Н 14

С,НВС=(СН։)4- 70,9 73-74 С։1Н։։ЫО 81,62 8,26 4,39 81,81 8,19 4,58
СН։ОС։Н4С=(СН։)4- 56,0 80-81 С։։НПМО3 78,40 8,25 3,93 78,33 8,06 4,15
(С,Н։)։СН- 92,0 130-31 с։3н։3но 83,56 6,96 4,50 83,80 6,98 4,26
с,н։ос,н4—сн,- 82,5 116-118 С։,Н3314О։ 76,41 7,79 4,81 76,80 7,78 4,72
СН3С,Н4(С,Н,)СН-СН։- 75,4 240-45/1Л/.«* сз։н„ыо 84,14 7,71 3,66 84,0 7,61 3,92
СН,ОС,Н4(С,Н3)СН-СН։- 76,6 115-120 С։3Н31НО3 81,81 7,34 3,57 81,43 7,28 3,76

* Смолообразное вещество было перегнано в вакууме.

ХСН։КНСН(СН3)СН։С,Н։
Таблица 2

X

Вы
хо

д,
 

°/о

Т. кип., 
°С/мм

Молекулярная 
формула <1“ „20 

пп

МИ0 Найдено, €/о Вычислено, ч/0 Т. пл. 
гидро- 

хлоонда, 
°С**найдено вычис

лено С Н И С Н 14

С.Н5С=(СН։)4 81,0 65-67» с։։н„М — — — 86,17 9,45 5,02 85,95 9,27 4,77 130-2

СН3ОС,Н4С=(СН3)4- 79,4 195 -200/1 с„н3,мо смолообразное — — 81,25 9,50 4,35 81,37 9,05 4,32 185-6

(С,Н։)3—СН— 61,7 198-202/1 С։3Н„Н смолообразное — — 87,28 8,22 4,25 87,57 7,98 4,44 191-2
С3Н3ОС,Н4-СН։ 88,0 185-7/2 с։,н„мо 1,5462 1,5462 87,9 87,4 80,84 8,73 5,42 80,52 8,89 4,95 172-4

СН3С,Н4(С,Н3)СН-СН։- 83,4 200-5/1 с„н„н 1,1405 1,5362 93,99 94,85 87,54 9,04 3,80 87,46 8,45 4,07 202-3

СН3ОС,Н4(С։Н5)СН-СН։ 79,6 205 -8/1 с„н„но 1,2038 1,4812 82,91 83,76 83,68 8,32 3,75 83,51 8,20 3,88 162-4

* Вещество кристаллическое, приведена т. пл. в °С. 
[Зсе гидрохлориды перекристаллизованы из спирта.
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4—5 часов, обрабатывают 50 мл разбавленной (1:3) соляной кис
лоты, 20 мл воды и 30 мл 10°/0-ного карбоната натрия. Бензол уда
ляют, а остаток перекристаллизовывают из смеси бензол—петролейный 
эфир (1:1)- Физико-химические константы и результаты элементар
ного анализа приведены в таблице 1.

Восстановление амидов. К эфирному раствору 0,25 моля алю- 
могидрида лития при перемешивании в течение 30 минут прибавляют 
0,08 моля амида суспендированного в 140—160 мл абсолютного эфира. 
Смесь нагревают при легком кипении эфира 9—11 часов. Затем 
охлаждают ледяной водой и разлагают 20 мл воды. Осадок отде
ляют, промывают тремя порциями эфира по 30—50 мл. Эфир уда
ляют, остаток перегоняют в вакууме.

Смешением эфирных растворов амина и хлористого водорода 
получают гидрохлориды. Некоторые физико-химические константы 
вторичных аминов (IV) приведены в таблице 2.

ՖԵՆԻԼԻՋՈՊՐՈՊԻԼԱՄԻՆԻ ՄԻ ՔԱՆԻ ԱԾԱՆՑՅԱԼՆԵՐ

Ա. Լ. ՄՆՋՈՑԱՆ, է. Ա. ՄԱՐԳԱՐՑԱՆ ԵՎ Ա. Վ. ՎԱսԱՐՅԱՆ

Ամփոփում

Հիմք ընդունելով առաջներում մջակված ճանապարհը, ֆենիլիզոպրոպիլ- 
ամին ի հետ ֆենիլալկօքսիֆենիլցիկլոպենտան կա րբոն ա թթուն ե րի, մի քանի 
տեղակայված քացախա- և պրոպիոնաթթոէների քլորանհիդրիդների կոնդեն
սում ով ստացված են համապատասխան ամիգներ։

Լիթիումի ալյում ահիդրիդով ամիդների վերականգնում ով ստացված են 
երկրորդային ամիններ, որոնց քլորհի գրատներն ունեն կորոնար անոթներս 
լայնացնելու հատկություն։

Մջակված է 3,3-դիֆենիլպրոպիոնաթթվի ստացման եղանակ։
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