
ՑԻԱՆԱՄԻՆԱ-ՍԻՍ-ՏՐԻԱԱԻՆՆԵՐԻ ԵՎ ՈՐՈՇ ՔԼՈՐԵԹԵՐՆԵՐԻ ՌԵԱԿՑԻԱՆԵՐԸ

Գ. Ս. ՃԱՍ՜ԱԶԱՍՊՏԱՆ, է. Ն. 2ԱՄհԱՐ2(1ԻՍ՜ՅԱՆ և Վ. Վ. ԳՈՎԷԱ^ՅԱՆ

Սինթեզված են 2-N-iuցետիլօքսիալկիլ-, 2-№֊<ֆ-էթիէօքսիէթիլօքսիմեթիլ֊ 
և ^վ-^-քլորէթիլօքսիմեթիլ-^վ-ցի ան ամին ա-՚ս^մ՚ձ-ւո րիագիններ։ Ուսումնասիր
ված է ստացված արգասիքների հիդրոլիգըւ

REACTIONS OF CYANAMINO-S-TRIAZINES WITH SOME 
CHLOROESTERS

O. S. HAMAZASP1A?;, E. N. HAMBARTSOUMIAN and V. V. D.OVLATIAN

2-N-Acethyloxyalkyl-։ 2-N-₽-ethyloxyethyloxymethyl- and N-₽- 
chloroethyloxymethyl-N-cyanamlno-s-triazines, have been prepared.

The hydrolysis of the obtained products have been investigated.
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СИНТЕЗ 3- ('1,2,5-ТРИМЕТИЛ-4-ПИ|П'ЕРИДИЛ) -2-АРИЛ- 
ЗАМЕЩЕННЫХ ОКСАЗОЛИДИ'НОВ

М. Р. БАГДАСАРЯН и А. О. ТОСУНЯН

Институт тонкой органической химии им. А. Л. Мнджояна 
АН Армении, Ереван

Поступило 9 XI 1989

Взаимодействием некоторых ароматических альдегидов с М-(1,2,5-триметил-4-пи- 
перидил) аминоэтанолом получены ■ 3- (1,2,5-триметил-+пиперндил) -2-арилзамещенные 
оксазолидииы. Реакцией бензиламиноэтанола с 1,2,5-триметилпиперидоном-4 получен- 
З-бензил-2-спиро (1,2,5-триметил-4-пиперидил) оксазолидин-1,3.

Табл. 1, библ, ссылок 4.

I ; ,c+L 715.



Производные оксазолидина нашли применение в медицинской 
практике с внедрением в клинику троксидона [1]. Противосудорож
ные препараты группы оксазолидина (диметадион, параметадион и 
др.) применяются для лечения припадков типа абсансов уже долгие 
годы [2]. Представляли интерес синтез и исследование биологической 
активности ранее не известных производных оксазолидина, содержа
щих фрагмент 1,2,5-три металлиле, ридина.

Взаимодействием 1,2,5-триметилпи1перидона-4 (I) с аминоэтанолом 
синтезировал соответствующий имин II. Восстановлением последнего 
боргидридом натрия (БГН) получен М-(1,2,5-триметил-4-пииери- 
дил)амипоэтанол (III). Кипячением амипоопирта III с ароматическими 
альдегидами (бензальдегидом, 4-<метокси-, 3,4-диметокси-, 4-изопропок- 
сибепзальдегидами) в бензоле ֊в присутствии каталитических коли
честв /г-толуолсульфокислоты [3] с 60—80% выходами получены со
ответствующие замещенные оксазолидилы IV—VII. Для сравнитель
ной оценки влияния химического строения соединения на биологиче
скую активность синтезировано также соединение VIII спироцикличе- 
ской структуры конденсацией пилеридона I с N-бензиламиноэтанолом.

IV. R = Rt = H; V. R = H, R։ = CH3O; VI. R=R, = CH3O; V,I. R=H. Rt=(CH3)2CHO

Строение синтезированных соединений подтверждено данными 
элементного анализа, ИК, ПМР спектроскопии и масс-спектрометрии. 
В ИК спектрах IV—VII отсутствуют поглощения при 3000—3400 см՜1, 
характерные для гидроксильной и аминной групп. Наблюдается пог
лощение в области 1080—1200 см՜1, характерное для О—С—Ы си
стемы [4]. Биологические исследования не выявили противосудорож
ной, анальгетической и коронарорасширяющей активности.
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Экспериментальная часть

ИК спектры сняты на спектрометре «UR-20» в виде суспензии в 
вазелиновом масле, ПМР спектры—на приборе «Varian Т-60» с ра
бочей частотой 60 МГц в CDC13, внутренний стандарт—ТМС. Масс- 
спектры сняты на масс-спектрометре «МХ-1320».

!\1-(1,2,5-Триметил-4-пиперидил)иминоэтанол (II). Смесь 18,3 г 
(0,3 моля) аминоэтанола, 42,3 г (0,3 моля) 1,2,5-триметил֊4-пипери- 
дона (I), 0,01 г л-толуолсульфокислоты в 100 мл бензола кипятят в 
колбе с пасадкой Дина-Старка до отделения 0,3 моля воды. Бен
зольный раствор промывают водой, сушат сульфатом магния. После 
отгонки растворителя получают 36,4 г (66%) имина II, т. кип. 87— 
90°/3 мм; п” 1,4890. Найдено, %: С 64,75; Н 10,42; N 14,92. 
C10II20N2O. Вычислено, %: С 65,17; Н 10,94; N 15,20. ИК спектр, 
V, см֊': 1650 (C=N), 3300 (ОН).

]\/-(1,2,5-Триметил-4-пиперидил)аминоэтанол (III). К раствору 
18,4 г (0,1 моля) имина II в 100 мл метанола по порциям прибав
ляют 7,5 г (0,2 моля) БГН при 15—17°. Реакционную массу пере
мешивают в течение 1 ч при комнатной температуре, затем кипятят 
2 ч. Охлаждают, подкисляют 5 н серной кислотой. Метанол отгоняют 
под уменьшенным давлением, остаток промывают эфиром, нейтрали
зуют 50% водным раствором гидроокиси натрия.. Продукт экстраги
руют эфиром, сушат сульфатом магния. После удаления раствори
теля получают 17,5 г (96%) аминоэтапола III, т. кип. 120—22°/3 мм; 
п" 1,4910. Найдено, %: С 64,25; Н 11,90; N 15,02. C10H22N2O. Вы
числено, %: С 64,47; Н 11,90; N 15,04. ИК спектр, у, с.и՜1: 3200— 
3400 (NH, ОН).

3-( 1,2,5-Триметил-4-пиперидил)  -2-арилзамещенные оксазолидины 
(IV—VII). Эквимольную смесь N-( 1,2,5-триметил-4-'пиперидил) амино- 
этанола (III), соответствующего ароматического альдегида и ката
литического количества л-толуолсульфокислоты в бензоле кипятят с 
водоотделителем 2—4 ч. Охлаждают, промывают водой, сушат суль
фатом магния. Отгоняют растворитель, остаток перегоняют в ва
кууме. Выходы и физико-химические константы приведены в таблице. 
ИК спектр соединения V, у, см՜1: 1080—1200 (О—С—N). ПМР спектр 
(CDCI3), б, м. д.: 0,9—1с (6Н, 2СН3 и 5СН3); 2,1с (ЗН, NCH3): 

3,75 с (ЗН, СН3О); 6,8-7,1 м (4Н, С6Н4).

Оксазолидины IV—VII
Таблица

Со
ед

ин
е

ни
е

Вы
хо

д 0/и Т. кип.. 
“ С/мм nD

Найдено, о/о Вычислено. о/о

С Н N С Н N

IV 63 150-152/2 1,5240 74,53 8,99 10,81 74 41 9,55 10.21
V 87 176-179,3 1,4960 71.25 8,87 9,60 71,25 9,27 9,20

VI 57 188—19J/2 1,5301 68,49 8,64 8,65 68,23 9.04 8,43
VII 60 176—178/2 1,5010 72,31 9.73 8,70 72,25 9,70 8,43
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З-Бензил-2-спиро (1,2,5-триметил-4-пиперидил)оксазолидин-1,3 (! 1!). 
Смесь 15,1 г (0,1 моля) бензиламиноэтанола, 28,2 г (0,2 молй) ке
тона I в присутствии л-толуолсульфокислоты кипятят 6 ч в бензоле. 
После отделения 0,1 моля воды остаток обрабатывают вышеописан
ным способом. Получают 9,8 г (70%) соединения VIII, т. кип. 145— 
48/3 мм; п’° 1,5040. Найдено, %: С 74,53; Н 8,99; N 10,81. C17II26N2O. 
Вычислено, %: С 74,41; Н 9,55; N 10,21. Т. пл. гидрохлорида 144— 
45°. Мол. вес 274 (масс-спектрометрически).

:!֊(1,2,5-ՏՐԻՄՆ Թ1Վ-4-Պ1՚ՊԵՐ 1'ԴԻԼ)-2-0.1'ԻԼՏե՚ԼԱԿԱԼՎԱԾ 
ՕՔՍԱՋՈԼԻԴԻՆՆԵՐԻ ՍԻՆԹԵՋՍ

Մ. Ռ. ՐԱՂԴԱՍԱՐՅԱՆ և Հ. Հ. >ՈՍՈհՆ8ԱՆ

Արոմատիկ ալդեհիդների և N-(l ,2,5֊տրիմեթիլ-4. պիպերիդիլ) ամինա֊ 
քթանոլի փոխաղդմամբ ստացվել են 3-(1,2,5-տրիմեթիլ-4-պիպերիդիլ)-2֊ 
արիլտ եղա կալված օրսաղոլիդիններ, P են զիլամ ին ա էթ անոլի և 1,2,5֊տրիմե֊ 
(քիլպիպերիդոն-4-ի վւոխազդմամբ սինթեզվել է Յ-րենզիլ-2-սպիրո (1,2,5- 
արիմ եթիլ-4-պիպերիդիլ)օքս ազոլիդին-1,3-ը,

SYHTHESIS OF 3-(l,2,5-TRIMETHYL-4-PIPERIDYL)-2-ARYL- 
SUPST1TUTED OXAZOLIDINES

M. R. BAOHDASSAR1AN and H. H. TOSSUNIAN

By the reaction of aromatic aldehydes with N-(l,2,5-trimethyl-4-pi- 
perldyl)aminoethanol some 3-(l ,2,5-trlmethyl-4-plperidyl)-2-arylsubstltuted 
oxazolidlnes have benn prepared. The reaction of benzylamlnoethanol 
with l,2,5-trimethylpiperidone-4 results in the formation of 3-benzyl- 
spiro(l,2,5-trlmethyl piperidyl)-4,2-oxazolldine.
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