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Описан синтез 5-алкил-6-диалкиламиногексинов-2, полученных с целью изучения их 
биологических свойств.

Табл. 4, библ, ссылок 4.

В литературе имеются указания на холинолитические свойства ами- 
лосоединений ацетиленового ряда [1]. С целью получения дополнитель­
ного экспериментального материала относительно биологических свойств 
аминосоединений, содержащих тройную связь, синтезированы описывае- 
вые ниже амины. Синтез проводился по следующей схеме:

CH3CC1==CHCH3CHRCO3H ------ > CH3C = CCHaCHRCOjH ------♦֊
I п

------ > CH3C = CCH,CHRCOC1 ------> CH3C = CCH3CHRCONRo ------►
III IV

------ > CH3C=CCH3CHRCH3NRj
V

Исходные алкил-?-хлоркротилуксусные кислоты I получались по 
имеющимся прописям [2]. Дегидрохлорирование кислот I производи­
лось с помощью спиртового раствора едкого кали. Поскольку в щелоч­
ной среде могла иметь место изомеризация образующихся ацетиленовых 
кислот с миграцией тройной связи в сторону карбоксильной группы или 
•с образованием алленовой системы, строение кислот II, на примере не­
замещенной кислоты, было установлено окислением перманганатом ка­
лия в уксусную и янтарную кислоты:

СН,С = ССН3СН3СО3Н ------ > СН3СО3Н + НО3С(СН3)3СО3Н.

Такое строение кислоты II (R=H) подтверждено также обнаруже­
нием в ее И|К спектре полос поглощения, указывающих на наличие трой­
ной связи (2270 см՜1) :и несопряженной карбонильной группы (1700 
и 1695 см՜1). Связь С=С не обнаружена.

Хлорангидриды III получались взаимодействием кислот II с хлори­
стым тионилом в бензольном растворе. В том же растворителе проводи-
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лась реакция хлорангндридов с вторичными аминами. Амиды IV восста­
навливались алюмогидридом лития в эфирном растворе.

Исследование фармакологических свойств диалкиламиногексинов-2 
проводилось в экспериментах на кошках и белых мышах. Эти соединения 
лишены Н- и М-холинолитических свойств. На кошках установлено, что 
почти все препараты в дозах 1—2 мг!кг при внутривенном введении вы­
зывают кратковременный (5—7 мин.) гипотензивный эффект.

Экспериментальная часть

Пентин-З-карбоновая кислота (II, R — Н). Смесь 158 а (1,063 моля) 
7-хлоркротилуксусной кислоты, 180 г (3,214 моля) едкого кали и 360 мл 
спирта кипятилась с обратным холодильником 10 дней. К смеси прибав­
лена вода, спирт полностью отогнан. Охлажденный остаток подкислен 
соляной кислотой, выпавший осадок отфильтрован, промыт водой, вы­
сушен на воздухе и снова промыт небольшим количеством петролейно- 
го эфира. Получено 50,8 г блестящих бесцветных кристаллов. Кислый 
фильтрат несколько раз экстрагирован эфиром, экстракт промыт не­
большим количеством воды и высушен над сернокислым натрием. После 
отгонки эфира и промывки остатка петролейным эфиром получен еще 
41 г кислоты. Общий выход 91,8 г (77,0%) кислоты с т. пл. 99—100°. В- 
ИК спектре вещества имеется поглощение при 2270, 1700 и 1695 см՜1.

Дегидрохлорированием а-алкил--[-хлоркро+илуксусных кислот ана­
логично получены и остальные кислоты II. После отгонки спирта и под­
кисления остатка кислоты экстрагировались эфиром, эфир отгонялся от 
высушенного раствора и кислоты перегонялись в вакууме. Все они—бес­
цветные, густые жидкости, за исключением кислоты с R = C6H5CH2 [4], 
закристаллизовавшейся после перегонки (табл. 1).

Окисление пентин-3-карбоновой кислоты. К 5,6 г кислоты при пере­
мешивании и охлаждении водой прилит раствор 15,8 г перманганата ка­
лия и 0,8 г едкого кали в 380 мл воды. После полного обесцвечивания, 
раствор отфильтрован и фильтрат экстрагирован эфиром. После удале­
ния эфира осталось кристаллическое вещество с т. пл. 182—<183°; сме­
шанная проба с заведомым образцом янтарной кислоты плавилась без-, 
депрессии.

Образование уксусной кислоты было обнаружено по характерному 
запаху.

Хлорангидрид пентин-3-карбоновой кислоты (III, R — H). К раствору 
24,3 г (0,217 моля) кислоты II (R = H) в 100 мл сухого бензола при 
охлаждении ледяной водой в течение часа прибавлен раствор 45 г 
(0,378 моля) хлористого тионила в 50 мл бензола. Смесь кипятилась с 
обратным холодильником 10 час. После отгонки бензола и избытка хло­
ристого тионила остаток перегнан в вакууме. Получено 24 г (84,8%) 
хлорангидрида в виде бесцветной жидкости с т. кип. 53—55°/мм.

Аналогично получены хлорангидриды остальных кислот II '(табл. 2)-
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CH3C = CCH3CHRCOOH
Таблица 1

R
3
X

Т. кип.. Т. пл., 
°C

Молеку­
лярная 
формула

di° "S’
А н а л ։ 3, °/։

найдено вычислено

C H c H

Н 77,0 99-100 <-«6 HgOj — — 64,33 7,20 64,28 7,14
СН3 80,2 128—130/2 — С7Н1։О3 1,0098 1.4701 66,44 7,79 66,66 7,93
С,Н։* 82,4 151-153/40 — CgHjjOj 0,9921 j1,4540 68,05 8,20 68,57 8,57
с։н7 81,8 137-140/2 —9 С։Н14О7 0,9690 1,4531 70,61 9,09 70,13 9,09
С4Н. 85,5 150-152/2 — С-։оН1։0։ 0,9489 1,4598 71,81 9,13 71,43 9,52

CHjC.lfj* 67,5 173-175/2 64-65 — — 77,04 7,05 77,23 6,93

* Кислоты описаны [3, 4].

CH3C = CCH,CHRCOC1
Таблица 2

R

Вы
хо

д,
 % T. кип., 

°С/жж
Молеку­
лярная 

формула
d“ п20 пэ

А н а л и з, 7#
найдено вычислено

С Н С1 с Н С1

H 84,8 53—55/2 С,Н7ОС1 1,0854 1,4628 55,34 5,23 27,05 55,17 5,36 27,20
CH։ 81,5 63-65/1 С,Н,ОС1 1,0468 1,4598 58,52 6,00 24,48 58,13 6,23 24,57
C3HS 84,7 75-77/3 CgHuOCl 1,0236 1,4639 60,59 7,36 22,62 60,56 6,94 22.40
c,h, 86,2 94-96/6 С,Н։։ОС1 1,0176 1,4594 62,65 7,45 20,55 62,60 7,53 20,58
C4H, 81,1 100-102/1 С։оН„ОС1 1,0159 1,4638 64,87 7,90 19,60 64,34 8,04 19,03

CHjC.H, 86,1 175-176/5 С13Н13ОС1 1,0837 1,5312 70,59 6,01 15,76 70,75 5,89 16,10

Диметиламид пентин-3-карбоновой кислоты (IV, R=H, R'=CH3). 
Смесь 24 г (0,184 моля) хлорангидрида III (R —Н) и 210 г 15%-ного бен­
зольного раствора диметиламина нагревалась в автоклаве на кипящей 
водяной бане в течение 9 час. После охлаждения содержимое автоклава 
отфильтровано от гидрохлорида диметиламина и последний промыт эфи­
ром. Эфир из фильтрата удален, остаток перегнан в вакууме. Получе­
но 19 г (74,5%) диметиламида IV (R = H) в виде светло-желтой жид­
кости.

Аналогично получены диметиламиды остальных кислот II. Амиды 
с R = CsH7 и С4Н9 оказались кристаллическими веществами (табл. 3).

Диэтиламиды и пиперидиды кислот II (IV, R'=C2HS и R'—R'= 
= CsHio). К раствору 0,1 моля хлорангидрида III в 50—70 мл сухого бен­
зола при охлаждении льдом и перемешивании прибавлялся раствор 2,5 
молей вторичного амина в 50—7Ю мл того же растворителя. Смесь кипя­
тилась с обратным холодильником в течение 9—։10 час. Затем содер-
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СН3С5ССН։СН₽С0Ы(Н>)1
Таблица 3

R R'

Вы
хо

д,
 % Т. кип., 

сС/мм
Т. пл., 

“С
Молекулярная 

формула ч? ПМ по

А I а л И 3. °/о

н а й Д е । о в ы I н с л е Н О

с Н И с н и

Н сн3 74,5 125-126/5 — С8Н13МО 0,9711 1,4820 68,85 9,51 10,32 69,06 9,35 10,07
Н С3Н, 80,5 134-135/5 — с10нпно 0,9276 1,4733 71,90 10,49 8,31 71,85 10,18 8,38
Н С։Н„ 81,0 152-153/2 — CjjHj.NO 1,0061 1,5011 73,66 9,50 8,18 73,74 9,49 7,82

СН3 сн3 87,2 112—114/2 — с,н։։мо 0,9648 1,4790 71,05 10,29 9,85 70,59 9.80 9,15
СН3 С3н։ 86,6 126—129/2 — ChHj.no 0,9228 1,4688 72,92 10,20 7,38 72,92 10,50 7,73
сн, С։н1о 87,1 147—149/2 — CuHj.NO 0,9988 1,4969 74,56 9,60 7,15 74,61 9,84 7,25
С3Н։ сн, 80,2 130-133/2 — СюО17\О 0,9439 1,4758 71,43 10,52 8,68 71,85 10,18 8,38
С։Н։ С,н։ 88,4 141-143/2 — с1:нз։мо 0,9651 1,4892 74,88 10,55 7,73 73,84 10,77 7,18
С,н, С։Н10 85,0 164-167/2 — с,эн„мо 0,9187 1,4700 75,01 10,16 6,63 75,36 10,14 6,76
С3н, сн3 81,6 153-155/2 63—64 CjjHj.NO — .72,66 10,32 7,66 72,92 10,50 7,73
С3Н, С,н, 87,0 149-152/2 — с։эн,^о 0,9116 1,4662 74.57 11,27 6,88 74,64 11,00 6,70
С3Н, С8Н10 87,7 175—177/2 — С14Н33,\Ю 0,9665 1,4921 75,62 10,46 6,22 76,02 10,40 6,34
С4Н, сн3 84,6 88-89 С„н31но — — 73,63 10,84 7,57 73,84 10,77 7,18
С4Н, С,Н։ 83,0 138-141/5 — с։4н„\ю 0,8998 1,4649 75,90 11,80 6,35 75,34 11,21 6,28
С4Н, С։н։о 88,6 154-156/2 — С„Н„МО 0,9584 1,4853 76,48 10,90 6,40 76,59 10,64 5,95

СН3С։Н5 сн3 70,5 196-198/6 — CjjHj.NO 0,9998 1,5324 79,00 8,62 6,37 78,60 8,30 6,П
сн։с,н» С3Н, 86,1 181-182/1 — С„Н,^О 0,9872 1,5210 79,75 9,10 5,71 79,38 8,95 5,44
сн3с,н։ С։Н10 86,5 203-204/1 — С1։Н„НО 1,0406 1,5412 80,88 8,60 5,32 80,29 8,55 5,20
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СН։С=ССН։СНКСН։М(Й')։
Таблица 4

R R'

Вы
хо

д,
 °/0 Т. кип., 

<С/мм
Молеку­
лярная 

формула
<1? „20ПО

А н а л ч з, % Г и д р о х л о р н д 11 о д мети лат
найдено вычислено

т. пл., 
°С

С1. •/.
т. пл., 

СС

3. ’/.

С Н ы с Н Ы най­
дено

вычис­
лено

най­
дено

вычис­
лено

Н сн։ 87,0 46-47/2 С8НИЫ 0,7980 1,4422 76,61 11,80 11,29 76,80 12,00 11,20 95-97 21,72 21,98 145-147 47,28 47,56
Н С։н։ 88,0 66-67/2 с10н։л 0,8100 1,4492 78,77 12,80 9,32 78,43 12,42 9,15 105-107 18,40 18,73 85-87 42,81 43,05
Н С։Н10 86,2 117-118/5 С1։н„ы 0,8771 1,4780 80,39 11,90 8,09 80,00 11,51 8,48 166-168 17,88 17,62 128-130 40.91 41.36

СН3 СН3 80,0 35—37/2 с,н։,ы 0,8056 1,4452 77,50 12,09 10,28 77,70 12,23 10,07 132-133 20,82 20,13 145-147 45,61 45,20
СН, с,н։ 86,6 54—56/2 СцН։1Н 0,8012 1,4448 79,18 12,70 8,81 79,04 12,57 8,38 85-86 18,05 17,44 гнгроск. — —
СН3 С8Н10 84,1 78-80/2 Син։1ы 0,8732 1,4752 79,98 11,70 8.00 80,45 11,73 7,82 165-166 16,44 16,47 100-102 39.60 39,56
С։н։ сн3 79,3 70—72/2 с10н„ы 0,8137 1,4508 78,26 12,90 9,04 78,43 12,41 9,15 ГНГросК. — — гнгроск. — —
С։н, С,н5 85,7 90-92/2 с1։ниы 0,8700 1,4748 80,02 12,76 7,74 79,56 12,70 7,73 гнгроск. — — гнгроск. — —•
с։н8 С8Ню 87,5 111-113/2 с13н„м 0,9159 1,4780 80,65 12,06 7,11 80,83 11,91 7,25 100-101 15.59 15,47 гнгроск. — —.
СаН, сн։ 80,4 72-75/5 СцНиЫ 0,8320 1,4535 78,67 12,47 8,60 79,04 12,57 8,38 139-140 17,21 17,44 гнгроск. — —
с։н, С,Н8 84,6 97—99/2 С13На8Ы 0,8126 1,4482 79,77 13,20 7,74 80,00 12,82 7,18 гнгроск. — — гнгроск. — —
с։н, С8Н10 83,6 124—126/2 смн„ы 0,8626 1,4702 81,56 11,54 7,08 81,16 12,08 6,76 134-135 14,32 14,57 гнгроск. — —
С4Н, сн3 81,8 95—97/2 с13н։3ы 0,8293 1,4538 79,77 13,44 7,32 79,56 12,70 7,73 151-152 16,60 16,32 гнгроск. — —
С4Н, с,н։ 87,6 114-116/5 с14н„ы 0,8152 1,4492 80,00 13,06 6,45 80,38 12,92 6,69 гнгроск. — — гнгроск. — —
С<Н, с8н10 81,6 133—135/2 СИН„Ы 0,8651 1,4698 81,84 12,02 6,25 81,45 12,21 6,33 144-145 13,58 13,78 гнгроск. — —

сн։с,н3 сн3 87,7 144-146/2 с։։н։1н 0,9178 1,5129 84,05 10,05 6,44 83,72 9,76 6,51 гнгооск. — — 126-128 36,67 37,02
сн։с.н, СаН։ 87,6 176-178/5 с„н„м 0,9081 1,5068 84,40 10,51 6,00 83,95 10,29 5,76 94-96 12,70 12,70 гнгроск. — —
сн։с,н։ С8н։. 86,2 200-202/5 С18н„ы 0,9544 1,5258 84,73 10,40 5,75 84,70 9,80 5,49 148-150 12,16 12,18 138-140 32,60 33,16
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жимое колбы отфильтровывалось от осадка гидрохлорида амина и 
фильтр промывался эфиром. От фильтрата отгонялись растворители и 
остаток перегонялся в вакууме. Выходы и свойства амидов IV, получен­
ных в виде светло-желтых жидкостей, указаны в табл. 3.

5-Алкил-6-диалкиламиногексины-2 (V). К раствору 7,6 г (0,2 мо­
ля) алюмогидрида лития в 280 мл эфира при перемешивании постепенно 
прибавлялся раствор 0,1 моля амида IV в 50—60 мл сухого эфира. Рас­
твор кипятился с обратным холодильником в течение 12 час., после чего 
при охлаждении разлагался водой, отфильтровывался от осадка и 
последний многократно промывался эфиром. Эфирный раствор отделял­
ся от небольшого количества воды и растворитель частично отгонялся. 
Сконцентрированный раствор обрабатывался соляной кислотой, соляно­
кислый раствор подщелачивался едким натром, выделившийся амин эк­
страгировался эфиром, экстракт промывался водой и высушивался сер­
нокислым натрием. После отгонки растворителя остаток перегонялся в 
вакууме. Амины V, являющиеся бесцветными жидкостями, охарактери­
зованы в виде гидрохлоридов и йодметилатов, осаждавшихся из эфирных 
растворов (табл. 3).

ՏԵՂԱԿ ԱԼՎԱՆ 6-ԴԻԱԼԿԻԼԱՄԻՆԱ-2-2ԵՔՕԻՆՆԵՐ

Հ. Ս. ԳՅՈւՎԽ-ՔԵՎԽՅԱՆ, Լ. Ս. ՊԱՊՈՅԱՆ և Գ. Տ. ԹԱԳԵՎՈՍՑԱՆ

Նկարագրված է 5 ֊ա լկի լ-G ֊ դիա լկիլամ ին ա ֊2֊հ եքսինն ե ր ի սինթեզ։
4"1կիէ~"( -քւլորկրոտիլքացախաթթուների ապահիգրոքլորմամր, հիմքի ալ­

կոհոլային լուծույթի ներկայությամբ ստացված են 1 ֊տեղակայված պենտին֊ 
-3 ֊կարբոնաթթուն եր, իսկ վերջիններից' թիոնիլքլորիդի միջոցով, նրանց 
քլորանհիդրիդները։ Երկրորդային ամինների և թթուների քլորանհիդրիգների 
փոխաղդմամբ գոյացած համապատասխան ամիդները լիթիումի ալյումինա- 
հիդրիդով վերականգնված են մինչև ամիններ։

Այդ հիմքերի կենսաբանական հատկությունների ուսումնասիրությունը 
ցույց է տվել։ որ նրանք զուրկ են Н-1 tA-խոլինոյիտիկ հատկություններից։

SUBSTITUTED 6-DIALKYLAMINO-2-HEXINES

L. Տ. GYUL1-KEVKHIAN, Լ. Տ. PAPOYAN and О. T. TATEVOSSIAN

5-Alkyl-6-dialkylaniino-2-hexlnes have been prepared with the 
purposes of investigation their biological properties.
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