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На основе 2-(М-замс1це11ных)аминофеннлэта11олов синтезированы 4-К-3-фенилокса- 
золиднпы и 1-окса-3-фенил-4-Р-4-азаспнро[4,5]нонаны и деканы. Изучена их биоло
гическим активность.

Табл. 3, библ, ссылок 4.

В литературе [1, 2] описаны производные оме азол и дин а, обладаю
щие анальгетической.и кардиотонической активностью. Известно также 
их действие в качестве мышечных релаксантов [3]. В настоящей работе 
предпринят синтез ряда оксазоиидинов, исходя из 2-амино-2-фенил- 
этанолов по схеме:
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Первую реакцию проводили в среде 96% спирта. Спироооединения полу
чали взаньмодействием 2-а1миноэтанолов с соответствующими цикличес
кими кетонами в присутствии каталитического количества п-толуолсуль- 
фокислоты в безводном бензоле.

Чистота и строение синтезированных соединений установлены с по
мощью данных ТСХ, ИК и масс-спектров. В ИК спектрах всех соедине
ний имеются полосы поглощения, характерные для С—О—С цикли
ческих эфиров при 1140—1120 ел-1 и ароматического кольца при 1590— 
1600 ел։֊1.

Биологические испытания показали, что полученные соединения не 
обладают психотропной, коронарорасширяющей и противосудорожной 
активностью.

Изучение антибактериальной активности в лаборатории бактериаль
ных инфекций под руководством Тер-Захарян показало, что 1-окса- 
-3,4-днфенил-4-азаспиро[4,5]декан повышает продолжительность жиз
ни мышей, зараженных стафилоккоковой инфекцией, вызванной штам-
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Таблица I 
4-Я-3-Феннлоксазол||дин

»

R

Вы
хо

д,
 % Т. кип., 

°С/ж.и
Мол. вес 

(масс- 
спектр)

Элюент
Найдено, «<> Вычислено, ?б Т. пл. гид

рохлорида 
(оксалата), 

“СС Н 14 С Н И

С։Н„ 85 110-111/2 177 0,67 ацетон хлороформ ։ эфир, 1 ։ 1 ։ 1 74,61 8,43 7,65 74,57 8,48 7,91 105-106
с,н։* 72 148-150/3 225 0,64 гексан: эфир, 1 ։ 1 79,90 6,70 5,85 80,00 6,66 6,22 144-145
сн։с.н։ 60 175- 177/2 239 0,60 эфир । хлороформ ։ гексан, 2:2 > 1 80,80 7.10 5,39 80,33 7,11 5,85 (164-165)

* Т. пл. 84—85°.
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1-Окса-3-феннл-4-Н-4-азаспнро[4,5]нонаны
Таблица 2

R՜-

Вы
хо

д,
 % Т. кип., 

°С/.и.и
Мол. вес 

(масс- 
спектр)

Rf Элюент
Найдено, % Вычислено, % Т. пл. 

оксалата 
(йодмети- 
лата), 'СС Н N С Н N

С։Н։ 59 154-156/3 231 0,53 эфир ։ ацетон, 1 ։ 1 77,67 9,45 6,11 77,92 9,09 6,06 146-137
с.н։ 77 214-216/3 279 0,65 гексан ։ эфир, 1 ■ 1 81,60 7.60 4,62 81,72 7,53 5,02 (135-137)
CHjC.Hj 63 155-160/4 293 0,66 эфир ■ гексан ։ ацетон, 1,5:1,5 > 1 82,13 7,45 4,38 81,91 7,85 4,78 165-166

1-Окса-3-феннл-4-К-4-азаспиро[4,5] деканы
Таблица 3

R

Вы
хо

д,
 % Т. кип., 

°С '3 мм
Мол. вес 

(масс- 
спектр)

Rf Элюент
Найдено, % Вычислено, % Т. пл, 

гидро
хлорида,

С Н N СГ С Н N СГ

С։Н։ 60 155-158 245 ' 0,67 гексан: эфир ■ бензол, 1«1«1 68,37 8,53 5,32 12,74 68,21 8,53 4.97 12,61 170-172
С.Н։* 77 — 293 0,65 гексан ։ эфир, 111 72,54 6,95 4,43 10,58 72,83 7,28 4.25 10,77 137-138
сн։с.н։ 66 209-213 307 0,62 гексан ։ эфир, 1 ։ 1 73,40 7,90 4,54 10,81 73,36 7,56 4,08 10,33 142-143

♦ Т. пл. основания 97—98° (из спирта).



mom Smith и 4—0, по сравнению с контрольными животными на 20— 
30%.

Экспериментальная часть

ИК спектры сняты на спектрометре UR-20 в вазелиновом масле,, 
масс-спектры—на приборе MX 1303 с прямым вводом образца при тем
пературе на 15—20° ниже температуры кипения вещества и при энер
гии ионизирующих электронов 40—45 эВ. ТСХ проведена на силуфоло-- 
вых пластинках марки UV-254, проявитель—пары йода.

4-Р-3-Фенилпксазплидины. Смесь 0,02 моля I, 2 мл 40% формалина 
и 40 мл этилового спирта кипятят при перемешивании 18 ч. Водоструй
ным насосам удаляют спирт и остаток перегоняют в вакууме (табл. 1).

1-Окса-3-фенил-4-В-4-азаспиросоединения. Смесь 0,055 моля соот
ветствующего циклического кетона, 0,055 моля I, 0,7 г п-толуолсульфо- 
кислоты в 120 мл сухого бензола кипятят 48 ч в колбе, снабженной во
доотделителем. После охлаждения раствор сливают в стакан, содержа
щий 220 мл воды и 0,4 г едкот кали. Бензольный слой отделяют, водный 
несколько раз экстрагируют бензолом, бензольные экстракты промы» 
вают водой. После удаления растворителя остаток перегоняют в ваку
уме (табл. 2 и 3).

Прибавлением к эфирному раствору оснований эфирного раствора 
хлористого водорода, спиртового раствора щавелевой кислоты и несколь
ких капель, йодистого метила получают соответственно гидрохлориды, 
оксалаты и йодметилаты.

ՕՔՍԱԶՈԼԻԴԻՆԻ ԱԾԱՆՑՅԱԼՆԵՐԻ ՍԻՆԹԵԶԸ ԵՎ ԿԵՆՍԱԲԱՆԱԿԱՆ 
ՀԱՏԿՈՒԹՅՈՒՆՆԵՐԻ ՈՒՍՈՒՄՆԱՍԻՐՈՒԹՅՈՒՆԸ

Ս. Մ. ԴԱՎԹՅԱՆ, Հ. Լ. ՊԱ4ՕՅԱՆ, Մ. Հ. ՕՀԱՆՅԱՆ և Շ. U. ԳՐԻԳՈՐՅԱՆ

2-( 11 ֊Տեղակայված) ամ ինաէթանոլների հիման վրա սինթեպված են 
3֊'քԼ֊4֊ֆենիլօքսազոլիդիններ և 1 -օքսա-3֊ֆենիլ֊4-^Լ-4-ազասպիրո (4,5)֊նո֊ 
նանն եր և ֊դեկաններ։

Ուսումնասիրված են սինթեզված միացությունների կենսաբանական հատ- 
կոլթյուններբ։

SYNTHESIS AND INVESTIGATION OF BIOLOGICAL 
PROPERTIES OF OXAZOLIDINE DERIVATIVES

S. M. DAVT1AN. G. L. PAPAYAN, M. A. OGANIAN and Sh. A. GRIGORIAN

3-R-4-Phenyloxazolidines and l-oxa-3-phenyl-4-R-4-azaspiro-(4,5)- 
nonanes and decanes have been synthesized on the basis of 2-(N-sub- 
stituted)aminoethanols.

The biological properties of these compounds have been inves
tigated.
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Взаимодействием замещенных циануксусных эфиров с диацетоновым спиртом син
тезированы функционально замещенные 8-лактоны. Изучены их некоторые химические 
превращения.

Табл. 3, библ, ссылок 1.

В продолжение исследований в области синтеза ненасыщенных и 
насыщенных лактонов нами разработан метод синтеза функционально 
замещенных лактонов взаимодействием алкил замещенных циануксус
ных эфиров с диацетоновым спиртом.

ОН О но
СН։ч I и I и К,со,

)ССН3ССН, + NCC СОС,Н։ ----------
СН/ |

R

О 
СН։. II 

>ссн։ссн։ 
СН/| н 

OCCCN

1-IV

R: I - С]Н5; II — С։Н,; III ֊ С4Н„; IV-CSHU

Строение б-лактонов I—IV доказано данными ИК, ПМР спектро
скопии, а также некоторыми химическими превращениями.

Кислотным гидролизом б-лактонов I—IV в конц. соляной кислоте 
получены 3-карбокси-, 3-алкил-, 4-окси-, 4,6,6-триметилтетрагидропиро- 
ны (V—VII).
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