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Конденсацией хлорангндрида 3-(3/,4/-днл1етоксифеннл) -3-фенилпропионовой кис
лоты (Пв), 4,4-дифенилбутянона-2 (IV) с фенамином, гомовератриламином и 4,4-ди- 
фенил-2-аминобутаном (V) получены соответственно амиды III и основания Шиффа 
VIII. Восстановлением алюмогидридо.м лития (АГЛ) амидов III и оснований Шиффа 
VIII получены вторичные амины IX. Чистота соединений проверена в тонком слое 
окиси ,алюминия. Изучены их ИК спектры и фармакологические свойства.

Табл. 2, библ, ссылок 5.

Для дальнейшего изучения влияния отдельных групп на фармаколо
гические свойства некоторых арилалкиламинов [11,2] нами предпринят 
синтез соединений с общей структурой IX, где в отличие от ранее опуб
ликованных [2], имеется дополнительная метильная группа в «-положе
нии к азоту и метоксильные группы в бензольном кольце- Синтез осу
ществлен по приведенной схеме.

Конденсацией вератрола с метиловым эфиром коричной кислоты в 
присутствии треххлористого алюминия щ среде нитробензола полунен 
метиловый эфир 3-(3',4/-диметокюифенил)-3-фенилп|ропионовой кислоты 
(Па) [4]. Омылением последнего получена соответствующая кислота 
(Пб), взаимодействием которой с хлористым тионилом синтезирован 
хлорангидрид Пв. Конденсацией последнего с гомовератриламином, фе- 
нилизопропиламином ,и дифениламинобутаном . получены амиды III.
Чистота амидов проверена хроматографией в тонком слое окиси алгами- 

ния. ИК спектры амидов обнаруживают полосы поглощения —С4- при 

1645 ± 5 и амида при 3290 + 5 Восстановлением АГЛ в 
эфирном растворе III превращены во вторичные амины IX (а, б, в). Чи
стота их проверена хроматографией в тонком слое окиси алюминия.

Сообщение Н ем. [2].
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ИК спектры обнаруживают .полосы поглощения NH- при 3300+5 см-1. 
Для получения соединений, имеющих метильную группу в «-положении 
к азоту в дифенильном фрагменте, мы исходили ив4,+дифенилбутанона-2 
(IV) [3]. При взаимодействии .последнего с солянокислым 1пидроксила<ми- 
ном получен оксим дифенилбутанона, восстановлением которого АГЛ 
синтезирован 4,4-щифенил-2-аминобутан (V). С другой стороны, IV гид
рирован АГЛ в 4,4-дифенилбутанол-2 (VI). Взаимодействием VI с хло
ристым тионилам в абсолютном бензоле синтезирован 4,4-дифенил-<2- 
хлорбутан (VII). Нагреванием VII с насыщенным спиртовым раствором 
аммиака осуществлен встречный синтез V. Идентичность аминов, полу
ченных двумя методами, подтверждается данными газожидкостной хро
матографии, ИК спектром и другими физико-химическими данными.

Конденсацией IV с фенилизюпропиламином, дифенил-2-аминобута- 
ном и гомове|ратрила1мином получены основания Шиффа VIII. ИК ■спек
тры имеют характерное поглощение—C=N при 1645+5 см՜1. 
Восстановлением VIII АГЛ получены соответствующие ■вторичные ами
ны IX (г, д, е). Чистота продуктов проверена хроматографией в тонком 
слое окиси алюминия. ИК спектры обнаруживают полосы поглощения 
NH в области 33Q0 см՜1. Полосы поглощения C = N отсутствуют-

Исследовано симпатолитичеюкое и адренолитиче|ское действие гид
рохлоридов IX (а-е) ыа семявыносящем протоке крысы (табл. 1). Все 
препараты, за исключением IXe, проявляют значительную симпатоли- 
гическую активность, которая длится дольше всех у 1Хд. Соединения 
IX (а, г, д) к тому же оказывают четкое адренолитическое действие.
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Симпатолитическое и адренолитическое действие гидрохлоридов IX (а— ՜) 
в концентрации 1-Ю՜8 г/мл в опытах на семявыносящем протоке крысы

Таблица 1

Ги
др

ох
ло

ри
ды Уменьшение амплитуды сокращений 

протока, вызванных трансмуральным 
электрическим раздражением, 

% к контролю

Уменьшение амплитуды сокращений 
протока, вызванных адреналином 

(1-10՜° г/жл), % к контролю

через 10 минут через 60 минут через 10 минут через 60 минут

V 
1Ха 
1X6 
1Хв 
1Хг 
1Хд 
1Хе

87(82,5 + 91,5) 
81 (61,5 4-100,5)
87(80,9 : 93.1)
55(35,6 + 74,4)
80(44 + 116) 
83(64,7 + 101,3)
21 (—12,3 + 54,3)

43(6,4 + 79,6)
50 (25 + 75) 
67(50,3 + 83,7)
25(11,1 +38,9)
62(38,5 + 85,5)
83 (68 + 98)
36 (-1,5 + 73,5)

11 (-16,2 + 38,2)
37 (-5,7 + 79,7)
29 (6,5 + 51,5)
76(55,5 + 96,5)
32 (10 + 54)
58 (25,5 + 90,5)
12 (—4,2+ 28,7)

35 (-1,6+ 71,6) 
17 (-10,5+ 44,5)
37 (-5,9 + 79,9) 
37 (1,8 + 72,2) 
63(16 + 110) 
59(11,8 + 106,2)
21 (5 + 37)

* Каждый препарат испытывался в опытах на 5 протоках. Полученные резуль
таты подвергались статистической обработке (Р = 0,05) [5].

Экспериментальная часть

Метиловый эфир 3-(3',՛4'-диметоксифенил) -3-фенилпропионовой кис
лоты (Па). К 20 г (0,<12 моля) метилового эфира коричной кислоты при
бавляют 26 г (0Д9 моля) вератрола в 100 мл нитробензола и 26 г (0,19 
моля) треххлористого алюминия так, чтобы температура не поднима
лось выше 30°. Нагревают раствор в течение 8 часов при 90°, затем при 
охлаждении разлагают 50 г льда, перемешивают, добавляют разбав
ленный .раствор соляной кислоты (11:1) до .растворения образовавшегося 
гидрата окиси алюминия. Водный слой экстрагируют эфиром и оушат 
безводным сульфатом «атрия. Остаток после отгонки растворителя пе
регоняют® вакууме. Получают 19 г (63%) Па; т. кип. 176—178°/0,07 мм. 
Найдено °/0: С 71,75; Н 6,51. СмЩО«. Вычислено %■ С 72,00; Н 6,66.

ИК спектр: —С^—1740, — С^-0 1605 ел«-1. Хроматографирование про
водилось в тонком слое окиси алюминия второй степени активности с 
подвижной фазой бензол—ацетон (12:1). Эфир выявил два пятна с 
Кг 0,60 и 0,85. Разделить препаративные количества для их изучения 
не удалось.

3-(3',4'-Диметоксифенил)-3-фенилпропионовая кислота (Пб). К 1.1 э 
(0,036 моля) эфира прибавляют 4 г (ОД моля) гвдрата окиси натрия в 
25 мл воды (11'5%-ный раствор) и нагревают до исчезновения слоев. После 
охлаждения выделяют эфиром неярореаги.ровав1ший На, разбавляют во
дой и при охлаждении осаждают кислоту разбавленным раствором со
ляной кислоты (1:1). Выделившееся масло отделяют, кристаллизуют в 
■«ксикаторе. Кислоту перекристаллизовывают из смеси спирт—вода (1:1). 
Получают 7,8 г (79%) Пб, т. пл. 72°. Найдено %.: С 66,86; Н 6,53.
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CnHieOj- HjO. Вычислено %: С 67,00; Н 6,58. Вещество кристаллизуется 
с ■одной молекулой воды. 'ИК опекггр обнаруживает полосу поглощения 
ОН кислоты гири 3030—3100 см՜1 .

Амиды III. Смесь 7,8 г (0,029 моля) кислоты Нб, 3 мл хлористого 
тионила и 80 мл абсолютного 'бензола напревают 6 часов. Отгоняют рас
творитель и к полученным 0,023 молям хлора »гидрида Пв в 80 мл аб
солютного бензола прибавляют по каплям 0,023 моля амина я 0,025 
моля пиридина. Перемешивают при комнатной температуре в течение 
получаса, нагревают на водяной бане в течение 4 часов. Охлаждают, 
фильтруют, промывают 3%-ным раствором соляной кислоты и 5%-ным 
раствором соды, растворитель отгоняют, а остаток перекристаллизовы
вают из смеси бензол—пепролейный эфир (1:1).

Хроматолрафирование проводилось в тонком слое окиси алюминия 
второй степени активности с подвижной фазовой бензол—ацетон (4:1). 
Амиды выявили одно пятно с Rf в пределах 0,4—0,5. Гомовератриламнд 
3-1(3',4'-диметоксифенил) -3-фенилпропионовой кислоты (Шб), выход 
6,8г (80%), т. пл. 122°. Найдено %: С 72,10; Н 7,02; N 3,00. 
C27H31NO5. Вычислено %: >С 72,,16; Н 6,92; N 3,12. 1-Метил-ЗЗ-Дифенил- 
пропиламид 3'-(3//,|4"даметоксифен1ил)-3'-фенилпропионавой кислоты 
(1Пв), выход 9fi г (85%), т. пл. 95°. Найдено %: С 80,50; Н 7,00, N2,62. 
СзэНзбИОз- Вычислено %: С 80,32; Н 7,10; N 2,84.

N-Гомо0ератрил-3-(3',4'-диметоксифенил)-3-фенилпррпиламин 1X6). 
N[3՛-(31՛,4"-диметоксифенил) -3'-фенилпропил]-4,4-дифенил-2-бутил- 
имин (1Хв). К раствору 0,2 молей АГЛ в 200—250 мл эфира прибавляют 
по каплям раствор 0,11 моля амида в абсолютном эфире. Кипятят с об
ратным холодильником 6—8 часов. Охлаждают, разлагают 10 мл воды, 
фильтруют, осадок промывают 200 мл эфира. Эфирные растворы сушат 
сульфатом натрия, растворитель отгоняют, остаток перегоняют в ваку
уме (табл. 2).

Оксим 4,4-дифенилбутанона-2. В горячий раствор 26 г (0,11 моля) 
дифенилбутанона-2 [3] в 240 мл этанола вносят 2,6 г солянокислого гид
роксиламина в 46 мл воды, 112,4 г уксуснокислого натрия в 28 мл воды. 
Растворитель отгоняют, осадок высушивают и перекристаллизовывают. 
Получают 117,5 г (63%) оксима 4,4-дифенилбутанона-2. Т. пл. 92° (из 
спирта). Найдено %.: N 6,00. CigH^NO. Вычислено %: N 5,85.

4,4-Дифенил-2-аминобутан (V). К раствору 1,3 г (0,04 моля) АГЛ 
в 150 мл эфира прибавляют суспензию 5 г (0,02 моля) оксима в абсо
лютном эфире, нагревают с обратным холодильником в течение 8—10 
часов- Охлаждают, .разлагают 115 мл воды, фильтруют. Осадок промы
вают 150 мл эфира. Эфирные вытяжки сушат сульфатом натрия, раст
воритель отгоняют, остаток перегоняют в вакууме. Получено 2,2 г 
(44%) V, т. кип. 140—142°/5 мм-, п£' 1,5699; d“ 1,0135; MRd найдено 
72,93, вычислено 72,31. Найдено %: N 6,32. CJeH„N. Вычислено %: 
N 6,25. Т. пл. тартрата 4,4-дифенил-2-аминобутана 165° (из спирта).



Таблица 2

R' R’ К’ R4 R’ R' R’ п

Вы
хо

д,
 °/0 Т. кип., 

°С/мм

Найдено, % Молеку
лярная 

формул։

Вычислено, °/о

Т.
 пл

. ги
д

ро
хл

ор
ид

ов

С Н И С Н И

ОСН, ОСН, н н н осн, ОСН, 0 45 185/1 74,67 7,85 3,02 С„Н„НО4 74,48 7,58 3,20 185
ОСН, ОСН, н сн, С.Н։ н н 1 52 195/1 82,85 8,22 2,89 с,,н։1но, 82,69 8,10 2,94 120

Н Н сн, сн, н н н 0 60 210/1 87,70 8,36 4,27 с„н,,н 87,50 8,45 4,1 НО
Н н сн. н н осн, ОСН, 0 45 220/1 80,32 8,25 3,65 С,։Н։1МО, 80,20 7,98 5,59 182
Н н сн, сн, с.н. н н 1 43 215/1 88,39 6,85 3,15 С„Н„Н 88,68 7,30 3,23 184
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Газожидкостная хроматография на колонкею 15 %--ним силиконовым 
маслом «301» на хромосорбе G при 160° выявила один пик; время удер
живания 5 минут.

4,4-Дифенилбутан.ол (VI). К 200 мл эфирного раствора, содержаще
го 6 г АГЛ, прикатывают раствор 20 г (Ю,08 моля) V в абсолютном эфи
ре, нагревают 10 часов. Охлаждают, разлагают 15 мл воды, осадок на 
фильтре промывают 200 мл эфира, сушат сульфатом натрия, отгоняют 
растворитель, остаток перегоняют в вакууме. Получено 15 г (70%) VI, 
т. кип. 170—117476 мм. Найдено %: С 85,30; Н 7,97; ОН 7,9. C։6Hi8O. 
Вычислено %: С 84,92; Н 7,93; ОН 7,5. Хроматографирование проводи
лось в тонком слое окиси алюминия второй степени активности, под
вижная фаза—абсолютный ацетон. Спирт выявил одно пятно с Rf 0,78.

4,4-Дифенил-2-хлорбутан (VII)- Раствор 5 г 4,4-дифенилбутанола и 
2 мл хлористого тионила в абсолютном бензоле нагревают 6 часов. От
гоняют растворитель, остаток перегоняют в вакууме. Получено 3,2 г 
(60,4%) VII, т. кип. 135—14075 мм. Найдено %: С 68,34; Н 6,67; С1 14,66. 
C14H17CI. Вычислено %: С 68,41; Н 6,92; С1 114,45.

Хроматографирование проводилось в тонком слое окиои алюминия 
II степени активности, подвижная фаза— абсолютный ацетон. Хлорид 
выявил одно пятно с Rf 0,87.

4,4-Дифенил-2-аминобутан (V). К 40 мл спиртового раствора ам
миака прибавляют 3,2 г (0,013 моля) VII, в запаянной трубке нагревают 
ла водяной бане 12 часов. Отгоняют спирт, остаток обрабатывают 5 н 
раствором гидрата окиси натрия до щелочной реакции и извлекают бен
золом. Сушат безводным сульфатом натрия. После, отгонки раство
рителя остаток перегоняют в вакууме. Получено 1,7 г (30%) V, т. кип- 
142—14375 мм; Пр 1,5700; d^° 1,0133. MRd найдено 72,94, вычислено 
72,31. Найдено °/0: N 6,32. C^H^N. Вычислено °/0: N 6,25. Т. пл. 
тартрата 165—167° (из спирта).

Газожидкостная хроматография на колонке с 15%-ным силиконо
вым маслом «301» на ар омосорбе G при 160° выявила один пик, время 
удерживания 5 минут.

Ы-(3'-Фенилпропил)4,4-дифенил-2-буталамин (1Хг), N-(fi-3',4'-du- 
метоксифенилэтил)-4,4-дифенил-2-бутламин (1Хд), бис-(4,4-дифенил)- 
2-бутиламин (1Хе). Бензольный раствор 0,04 моля IV и 0,04 моля со
ответствующего амина кипятят 8 часов с водоотделителем. Отгоняют 
растворитель, остаток растворяют в абсолютном эфире и восстанавли
вают 0,15 моля АГЛ. Вещество перегоняют в вакууме. Гидрохлориды по
лучают смешением эфирных растворов амина и хлористого водорода, 
перекристаллизовывают из спирта. Хроматографирование оснований 
проводилось ® тонком слое окиси алюминия второй степени активности, 
подвижная фаза—хлороформ—ацетон (50:3). Амины выявили одно пят
но с Rf 0,4—0,5.
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Ա. Լ. 1Ո.ՋՈՅԱՆ1, է. Ա. ՄԱՐԳԱՐՅԱՆ, Ռ. U. PԱԼԱՑԱՆ, Վ. Մ. ԱՎԱԳՅԱՆ և Ա. U. ԾԱՏԻՆՅԱՆԱմփոփում

էեենամինի, հոմ ովերատ րիլամինի և 4,4-դիֆենիլ-2- ամինոբոլտանի հետ 
Յ-ՀՅ' ,4' ֊դիմեթօքսիֆենիլ)֊3֊ֆենիլպրոպիոնաթթվի քլոր անհիդրիդի, 4,4-դի- 
ֆհնիլրուտանոնի կոնդենսմամ բ ստացվել են համապատասխան ամիդներ և 
Շիֆֆի հիմքեր։ Վերջիններս լիթիումի այլումոհիդրիդով վերականգնվել են 
համապատասխան ամինների։ Մ իա ցությոլնների մաքրությունը ճշտված Լ 
քրոմատոգրաֆիս։յով, հետազոտված են նրանց ԻԿ սպեկտրները և ֆարմակոլո
գիական հատկութ յոլնները։
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