
Таблица 2
2-К-Л.1Ки.1-.\'-бепзимидазо.1И.1-4,6-замещенные-«1.1/л,-триазипы (III)

R' R X

Вы
хо

д,
 % Т. пл., 

°С Кг
М, %

найдено вычис­
лено

СН, азо-С,Н, изо-МНС,Н, 75 150-151 0,48 34,09 33,90
С,Н։ и.?о-С,Н, изо-МНС,Н, 70 128-130 0,41 33,00 32,86
сн, С,Н։ МНС,Н։ 85 147—149 0,38 37,30 37,08

'сн, ило-С,Н, ОСН, 82 182-183 0,45 31.20 31,40
сн, ило-С,!՜!, 5СН, 75 154-156 0,50 30,24 29,86
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Амиды индолил-3-уксусной кислоты, обладающие биологической 
активностью, находят применение в синтезах производных триптамина 
[1].

Наряду с производными триптамина—аминоэтилиидола—представля­
ло интерес иметь также аминоэтилпроизводные с оюсоиндольным ядром 
с целью получения сравнительных биологических данных для обеих 
групп’соединений. Необходимую для синтеза оксиндолил-3-уксусную кис­
лоту было намечено получить из индолил-3-уксусной кислоты. Для это­
го эфир индолил-3-уксусной кислоты был обработан бромсукцииимидом 
в присутствии пиридина, что привело к образованию соли пиридина во 
втором положении индольного ядра (I).
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Следует отметить, что при работе с метиловым эфиром нндолил-3- 
уксусной кислоты четвертичную соль не выделяли в кристаллическом 
виде [2]. Аналогичная соль этилового эфира является кристаллическим 
веществом.

Для образования оксонндольных кислот четвертичную соль подвер­
гают кислотному гидролизу, что, в частности, показано на примерах со­
лей индолилпропноновой и индолилмасляной кислот [2]. Однако гидро­
лиз соли индолпл-3-уксусной кислоты приводит к известной 2-оксо-1,2,3, 
4-тетрагидрохиноли>н-4-карбонавой кислоте.

СООН

К четвертичным пиридиниевым солям относится также продукт кон­
денсации м-хлорметилфенилтриптамина (полученный, в свою очередь, 
сплавлением индолил-3-уксусной кислоты с м-аминобензойной кислотой, 
восстановлением полученного амила АГЛ и переведением окоиметиль- 
ной группы в хлорметильную действием хлористого тионила) с пиридин- 
-3-альдегидом, выделенный в виде смешанной двойной соли.

Изучение противоопухолевой активности этих солей в дозе 1/6 от 
ЛД50 (I ЛДбо— 162,5, II—225 мг/кг) показало, что они проявляют уме­
ренную противоопухолевую активность на саркоме 180 (51 и 44%, соот­
ветственно). В отношении асцитной карциномы Эрлиха и саркомы 45 
соединения оказались неактивными.

Экспериментальная часть

1Ц-(3-Карбэтоксиметилиндолил-2)пиридиний бромид (1). К переме­
шиваемой смеси 5,075 г (0,025 моля) этилового эфира индолил-3-ук- 
сусной кислоты, 5,925 г (0,075 моля) пиридина и 80 мл сухого диоксана 
при 12—15° добавляют в течение 5 мин 4,43 г свежеприготовленного М- 
бромсукцинимида. Смесь перемешивают еще 2 ч и оставляют на ночь в 
холодильнике. Выпавший осадок отфильтровывают, дважды промывают 
абс. эфиром для удаления исходных продуктов и перекристаллизовывают 
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из смеси абс. спирт-сухой эфир Выход 5,38 г (59,6%), т. пл. 181—182°. 
R, 0,8 (ТСХ: силуфол; метанол: уксусная кислота: вода, 5:4:1). Най­
дено %: С 56,78; II 4,72; N 8,09; Вт 21,62. C^HuNjOBr. Вычислено %: 
С 56,50; И 4.47; N 7.75: Вт 22,16.

Гидрохлорид [3-(индолил-3-этиламино)бензил]-3-формилпиридиний 
хлорида (///). 1 г гидрохлорида М-л,-хлорметилфенилтриптам.ина (II) 
растворяют в 30 мл абс. спирта, добавляют 0,7 г пиридин-3-альдегида и 
оставляют при комнатной температуре на 5 дней. Затем отфильтровы­
вают и по каплям прибавляют к сухому эфиру. Выделившиеся желтые 
кристаллы отфильтровывают. Перекристаллизовывают из смеси абс. 
спирт-сухой эфир. Выход 1,1 г (82,7%), т. пл- 290—292'’, Rf 0,4 (ТСХ: си­
луфол; метанол: уксусная кислота: вода, 4:4: 1). Найдено %: С 64,37; 
II 6,78; N 11,06; СГ 16,78. СиН^МС^О. Вычислено %: С 64,48; Н 6,29; 
N 10,65; С1~ 16,55. ИК спектр, см~1: 3200—3400 (NH).
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