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Описан синтез 3-алк11л-13Ьметил-1,2,3,4,6,7,8,13-окгагндро-13ЬН-Н11доло(2,3-с)пнрп 
до(1,2-а) а.зепинов.

Табл. 3, библ, ссылок 1.

Ранее был описан синтез- 13Ь֊метил-1,2Д4,6,7,8,13-октапидро-13ЬН- 
индоло(2,3-с)11иридо.(1,2-а)азеиина н его 3-метилгомолога [1]. С целью 
изучения их фармакологических свойств в настоящем сообщении опи
сывается синтез новых оснований I этого ряда, полученных по схеме ра
боты [1].

Конденсация у-(индолмл-3)прсвтила1Мина с енолл актола ми а-ал- 
кнл-у-ацетилмасляных кислот в гомотриптамиды II проводилась кипя
чением бензольных растворов эквимольных количеств компонентов. Го
мотриптамиды циклизовались в лактамы III кипячением их этанольных 
растворов, содержащих небольшое количество концентрированной соля
ной кислоты.

Строение лактамов подтверждено ИК спектрами и отрицательной 
цветной реакцией Эрлиха. Лактамы восстановлены в основания I алюмо- 
гидридом лития (АГЛ) в эфирно-тетрагидрофурановом растворе. Строе
ние I подтверждено с помощью спектров ПМР, в которых обнаружен 
сигнал протонов ангулярной метильной группы при С-13Ь и отсутствует 
сигнал протона при а-углеродном атоме индольного ядра. Основания 
I охарактеризованы в виде гидрохлоридов. Основания I (1? = алкил) со
держат два центра ассиметрии (С-3 и С-13Ь). Тонкослойная хроматогра
фия показала, что все они образуются в виде двух диастереомеров.

В ИК спектрах оснований I в области 2700—2800 см՜1 обнаружены 
больманевские полосы поглощения, которые дают основание предполо
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жить транс-сочлеяение пиридоазсппнового фрагмента в одном или обоих 
диастереомерах.

Биологическое испытание гидрохлоридов I показало, что они обла
дают слабо выраженным возбуждающим действием на ЦНС.

Экспериментальная часть

Гомотриптамиды и-алкил-у-ацетилмасляных кислот II. Раствор 4.35 г 
(0,025 моля) гомотриптамина в 100 мл сухого бензола кипятили с обрат
ным холодильником, соединенным с колбой через водоотделитель, до 
полного удаления влаги, затем прибавляли 0,025 моля еноллактона и 
смесь кипятили 1,5 часа. Триптамиды выделялись в виде масел или по
лукристаллических осадков. От реакционной смеси полностью отгоняли 
бензол, остаток растворялся в хлороформе, раствор последовательно 
промывали разбавленной щелочью, водой, разбавленной соляной кисло
той, снова водой и высушивали над сульфатом магния. Концентрирован
ный .раствор пропускали через окись алюминия. После оттопки раство
рителя остаток выдерживали в .вакуум-эксикаторе, затем растирали с 
эфиром или петролейным эфиром до кристаллизации (табл. 1).

ИК спектр, V, см ։: С=О 1720, С=О амид. 1645—1670, МН 
3280-3320.

Гомотриптамиды И
Таблица 1

R

Вы
хо

д,
 •/, Т. пл., 

“С

Найдено, •/։ Вычислено, •/.

r;
С Н N С Н N

с,н։ 94,9 71—72 72,46 8.15 8,65 72,61 8,28 8,91 0,54
С,н, 99,1 89-92 73,23 8,45 8,21 73,17 8,53 8,53 0,59
с«н, 92,8 75-79 74,23 8,13 8,11 73.68 8,77 8,18 0,57

♦ Хлороформ ՛. ацетон — 8,5:1,5.

3-Алкил4-оксо-13в-метил-1,2,3,4.6,7,8,13-октагидро-13вН-индоло (2,3- 
а)пиридо( 1,2-а)азепины III. Смесь 0,01 моля гомотриптамида, 2 мл соля
ной кислоты и 125 мл этанола кипятили 24 часа. Часть этанола отгоняли, 
выпавшие из охлажденного раствора кристаллы лактама III отфильтро
вывали. Фильтрат при перемешивании выливали в воду, выделялась ос
новная масса продукта, окрашенная в светло-розовый цвет. Кристаллы 
тетрациклического лактама после фильтрации промывали водой, высу
шивали и перекристаллизовывали из спирта (с углем). Лактамы не 
давали окрашивания с солянокислым раствором л-диметиламинобензаль- 
дегпда (табл. 2). ИК спектр, v, с.и՜1: С = О амидн. 1640, NH 3280.
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Лактамы III
Таблица 2

R
о

О 
X 
3 

СО

Т. пл., 
С

Найдено, •/, Вычислено, •/»

r;
С Н N С Н N

с,н։ 51,8 224 226 77.00 7,45 10,08 77.03 8.10 9,46 0,86
88,1 188-192 77,08 8,28 8,58 77,41 8,38 9,03 0,89

С4Н, 62,3 216-217 77,60 8.И 8,46 77,77 8,64 8,64 0,87

♦ Хлороформ ։ ацетон = 8,5 ։ 1,5.

,З.Алкил-13в-метил-1։2,3,4,6,7,8,13-пктагидро-13вН-индоло(2,3-с)пири֊ 
до(1,2-а) азепины /. К раствору 3,8 г (0,1 моля) АГЛ в 100 мл сукого 
эфира np.ii перемешивании прибавляли 0,02 моля лактама в 200 мл су
хого тетрагидрофурана. Смесь при перемешивании кипятили 16—18 час., 
затем охлаждали и разлагали осторожным прибавлением 10% раствора 
едкого натра. Раствор декантировали, осадок несколько раз промывали 
эфиром, тетрагидрофураном, из соединенного эфирно-тетрагндрофурано- 
ього раствора отгоняли растворители, после чего остаток растворялся а 
эфире. Эфирный раствор обрабатывали разбавленной соляной кислотой, 
кислый раствор промывали эфиром, подщелачивали едким кали и вновь 
обрабатывали эфиром. От высушенного над едким кали раствора отго
няли большую часть эфира, сконцентрированный раствор очищали про
пусканием через фильтр с окисью алюминия. После полного удаления 
эфира основания I получались в виде желтоватых густых масел, обра
зующих кристаллические гидрохлориды (табл. 3).

ИК спектр, V, с.«՜1: NH 3+30—3485, больмановские полосы 
27130-2800.

Основания
Таблица 3

I
R

Вы
хо

д,
 ’/о Найдено, ։/о Вычислено, •/# Т. пл.

гидро
хлорида. r;

Т. пл. йод- 
метилата, 

°CС Н N С Н N

с,н։ 89,5 80,61 9,32 10,36 80,85 9,22 9,93 219-220 0,84/0,73 177-178,5
С։Н, 61,6 81.51 10,0 9,39 81,08 9,46 9,46 235-238 0,86/0,43 151-153
С<Н, 73.0 81,24 9,79 8,73 81,29 9,68 9,03 157—159 0,84 0,57 164-165

* Даны значения R, обоих стереои номеров; хлороформ ։ ацетон = 8:1.
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ԻՆԴՈԼԻ ԱԾԱՆՑՅԱԼՆԵՐ

3-Ա1'։1Վ-13հ->ր1յք»-1Վ-1,2.3,4.Ո.7,Տ.։3-0ԿՏ1Ա1-ԴՐՈ-13հ^1'ՆԴՈ1Ա 
(2,3-с) 4ԻՐԻԴԱ(է,2-а) Ա9.ԵՊ ԻՆՆԵՐ

а. Գ. Ր-ԵՐ9.3ԱՆ, Լ. Ա. ՄԱՆՈԻՅԱՐՈՎԱ և Գ. Տ. ԹԱԴԵՎՈՍՅԱՆ

Ս ինթեդված են մի քանի տեղակայված օկտահիդրոինդոլա ֊(2,3Շ)պի- 
րիդսՀ1 ,2-я յադեպիննևրւ Նրբաշերտ քրււմատոդրաֆիա յի տվյալները յ^իմք 
են տալիս ասելու, որ այդ միացությաններր կարող են լինել երկու ստերեո- 
մերների իւաոնուրդնևրւ

Սինթեղված նյութերի աղերի դեղաբանական ուսումնասիրութ  յունը ցույց 
տվեց, որ նրանք օմտված են թույլ դրդոող ա ղդե ցութ յա մ բ։

INDOLE DERIVATIVES

3-ALKYL-13b-METHYL-l,2,3,4,6.7.8,13-ОС ТАН YDRO-13bH-l.\’DOLO-(2,3-c)- 
PYRIDO(l,2-a) AZEPINES

A. О. TERZIAN, L. A. MANLCHAROVA and G. T. TATEVOSSIAN

Several substituted octahydroindolo(2։2-c)pyrido(l,2-a)azepines have 
been synthesized. Thin-layer chromatography has shown the presence о 
two picks, on the basis of which it may be said that these compounds 
are mixtures of two stereomers. Pharmacological investigations of the salts 
of the synthesized compounds showed that they possess weak stimulating 
action on CNS.
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