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Синтезирован ряд амидов глицидных кислот конденсацией шестнчленных гетероцик­
лических кетонов с амидами хлоруксусной кислоты по реакции Дарзана и аминолнзом 
эфиров глицидных кислот.

Табл. I, библ, ссылок 2.

Известно, что некоторые амиды глицидных кислот обладают физио­
логической активностью [|1].

С целью изыскания новых физиологически активных препаратов син­
тезирован ряд амидов глицидных кислот, содержащих шестичленные 
гетероциклы. Синтез по реакции Дарзана осуществлен конденсацией 
тетрагидропиран-4-онов, тетрагидротиопиран-4юнов и 4-пиперидонов с 
амидами хлоруксусной кислоты. В качестве конденсирующего агента бы­
ли применены металлический натрий и этилат натрия. Более высокие вы­
ходы получаются при использовании первого.

. Первичные и М-замещенные метила.миды в основном являются кри­
сталлическими веществами. Очистка их от .непрореапироаавших исход­
ных веществ и побочных продуктов затруднительна при применении 
реакции Дарзана. Поэтому синтез низших амидов глицидных кислот осу­
ществлен аминолизом полученных ранее֊ эфиров глицидных кислот [2], 
превращающихся в среде аммиака или метиламина и каталитического 
количества воды в соответствующие амиды.

Физико-химические константы амидов, полученных обоими метода­
ми, доказывают их структуру.
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X R, Из R« R»

Вы
хо

д,
 % Т. кип., 

°С/лж
Т. пл., 

°С

1 2 3 1 4 1 5- 6 7 8 9

0 СН3 сна н н КН, 50 — 85
0 сн։ сна н н кнсн3 61 — ' 127
о сн3 сна н н К(СНа), 45 129—133/2
О сна сн, н н К(С,Н5), 36 142—145/2

О сн։ сна н н __ ь 40 172-175/2

•о сн3 сна н н кнс,н։ 51 244
О сн3 С։н։ н н КН, 60 160-164/4
О сна сан։ н н К(СН3), 37 151-154/2
о сна С։н, н н К(С,Н։), 37 152-156/1

СН3К н н сна сна КН, 52 172
сн3к н н сна сна кнсн3 58 164
сн3к н н сна сна К(СН3), 46 136—139/2



Таблица

А н а л и з. %
С Н N 5

Молекулярная о Д О ։ О О
формула £ ® о - £ у X 6

=։ £ о — О = о «=։ £ о
« 3 X 5= - х = 5 хга Ш «и га 2 о га 2 га 3 щ
X Ч х а ч X ш п X Ю

10 11 12 I 13 1 14 | 15 16 | 17 18 | 19

с,н։։ыо3<в> 58,73 53,40 8,21 8,16 7,71 7,56
С։оНиИОз<6’ 60,43 60,28 8,51 8,60 7,03 7,03
С։1Н։,ЛО3(։'6’ 1,4800 62,11 61,94 9,13 8,98 6,32 6,57
С1зНнЫО3(,) 1,4770 64,83 64,69 9,45 9,60 6,24 5,80

с։3н31мо?» 1,5030 61,58 61,16 8,38 8,29 5,86 5,48

с„н։,ыо3‘” 69,18 68,94 7,42 7,33 5,42 5,36
С։вНиМО3<в’ 1,4930 60.52 60,28 8,76 8.60 7,12 7,03
С։3Н„НО3<։> 1,4830 63,82 63,41 9,17 9,31 6,52 6,16
С։4Н։։ИО3<«> 1,4810 66,21 65,85 10,07 9,87 5,32 5,48
С,.н1։ы։о։‘б> 60,41 60.57 9,38 9.15 13,93 14,13
с։1н։.ы,о։<в> 62,65 62,23 9,29 9.50 13,55 13,20
С։3НиГ4։О։։։'в> 1,4920 63,03 63,68 10,0 9,80 12,31 12,38



(а) получен реакцией Дарзана; (б) — аминолизом глицидных эфиров.

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10

CHjN H H CHj CH3 N(C։HS), 37 145-149/2 CuHj,NjO։<’ï

CH3N H H CH3 CHj n b 30 176-179/2 C„HMN։O։<‘>

CH3N H H CH։ CHj NHC.Hj 48 252 C։.H։։N30j<8>
CHjN H CH3 CH3 CHj NH, 71 181 CuHjoNjOjC«)
CH3N H CHj CH, CHj NHCHj 56 156-159/4 CjjHjjNjOj'6’
CHjN H CH3 CHj CHj N(CH,)j 27 148-151/2 Ci։H„NjOjW
CH3N H CH3 CH, CHj N(CjH։), 40 142-146/1 CuH։։N։Oj<։>

S CH3 CH, H H NHCHj 75 126 C։։H„SNOj(0)
S CH3 CH3 H H N(CHj)։ 42 75 C։1H։,SNOj<։>
S H H CHj CHj NHCHj 72 137 C10H։,SNOj(fl)
S H H CHj CHj N(C։Hs)j 31 186-188/4 CjjHjjSNOj'”



Продолжение таблицы

11 12 13 14 15 16 17 18 19

1,4870 66,30 66,10 10,50 10,30 11,38 11,02

1,5080 63,42 63,03 8,83 9,01 10,76 10,44

70,39 70,04 7,96 8,08 10,23 10,21
62,28 62,23 9,75 9,50 12,81 13,20

1,4985 64,05 63,68 9,52 9,80 12,41 12,38
1,4930 65,14 64,96 9,87 10,06 12,01 11,65
1,4880 67,39 67,12 10,16 10,52 9,93 10,44

55,23 55,78 7,87 7,96 6,63 6,50 14,70 14,89
57,74 58,11 7,78 7,54 6,21 6,16 13,82 14,10
55,65 55,78 8,02 7,96 6,26 6,50 15,38 14,89

1,5110 60,89 60,66 8,76 9,00 5,37 5,44 12,31 12,46
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ИК спектры полученных амидов—амидные и эпоксидные полосы в 
области 1680 и 1200 см՜'.

Полученные амиды переданы на фармакологическое испытание.

Экспериментальная часть

Примеры получения амидов глицидных кислот, а) К суспензии 2,6 г 
(0,113 г-ат) натрия в 40 мл толуола прикапывают в течение 30 мин. смесь 
13,7 г (0,113 моля) И-диметилхлорацетамида и 12,8 г (ОД моля) 2,2-ди- 
метилтетрагидропиран-4-она. Реакцию начинают при 60° и до окончания 
прикапывания температуру реакционной смеси поддерживают в преде­
лах 60—70°. Затем содержимое колбы нагревают на водяной бане 3— 
4 часа, охлаждают до 20°, медленно добавляют 20 мл воды, экстраги­
руют эфиром и сушат над сульфатом магния. После удаления эфира и 
толуола остаток перегоняют в вакууме.

б) В 100 мл стеклянную ампулу помещают 0,025 моля глицидного 
эфира и 1—2 капли воды, смесь охлаждают до —40° и пропускают в нее 
газообразный аммиак до тех пор, пока объем сконденсированного жид­
кого аммиака не достигнет примерно половины объема глицидного эфи­
ра. Ампулу запаивают и оставляют несколько дней до образования кри­
сталлической массы. После удаления непрореагировавшего аммиака 
массу фильтруют, промывают эфиром и перекристаллизовывает из пет- 
рюлейного эфира. Выходы и некоторые физико-химиеские константы по­
лученных амидов приведены в таДпице. Кристаллические производные 
амидов с Ы-содержащими гетероциклами крайне гигроскопичны.

ՀԵՏԵՐՈՑԻԿԼԻԿ ՇԱՐՔԻ ԳԼԻՑԻԴԱՅԻՆ ԹԹՈՒՆԵՐԻ ՄԻ ՔԱՆԻ ԱՄԻԴՆԵՐԻ 
ՍԻՆԹԵԶ

Ս. ՎԱՐԳԱՅԱՆ, Ս. Ա. ՄԻՆԱՍՅԱՆ և Ռ. Հ. ԿՈԻՌՈՅԱՆ

Ֆարմակոլոգիական ուսումնասիրությունների նպատակով Դարզանի 
ռեակցիա {ի հիման վրա վեցանդամանի հետերոցիկլիկ կետոնների և քլոր- 
քացախաթթվի ամիդների կոնդենսմամր սինթեզվեէ են հետերոցիկլիկ գլի- 
ցիդային թթուների մի շարք ամիդներ։ Այդ ամիդները ստացվել են նաև նա­
խապես սինթեզված գլիցիդային թթուների էսթերների և համապատասխան 
ամիդների փոխազդման ռեակցիայով։

Սինթեզված ամիդները հանձնված են փորձարկման։

SYNTHESIS OF SOME GLYCIDIC ACID AMIDES OF 
HETEROCYCLIC SERIES

S. H. VARTANIAN, S. A. MINASSIAN and R. H. KOUROYAN

By Darzan reaction several heterocyclic glycidlc acid amides have 
been synthesised by the condensation of slx-membered heterocyclic keto-
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nes with cloroacetic acid amides. These amides have been also obtained 
by the Interaction of previously synthesised glycldlc acid esters with 
corresponding amines.
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