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На основе 3.4 Н1мегокеифеинлцнкло։1еитилметил;:мч,(а получены амнноннтрнлы, 
перс веденные в соответствующие функционально замете иные производные.

Библ, ссылок 2.

В продолжение исследований в области арплалкпламинов [1] в 
настоящем сообщении приводится синтез новых производных, содер
жащих у азота различные функциональные группы ।амидную, ни 
трильную, карбоксильную и алкиламиниую), которые могут служить 
стартовыми продуктами при получении новых биологически активных 
соединений.

В качестве исходного компонента использован днметокенфенит- 
тиклопентилметиламин (I) [2]. на основе которого получены \-замс 
щли ые и ил -.иодные но следующей схеме (см. стр. 89).

Конденсацией амина I с хлорацетамкдом получен аминоамид Па, 
который обработкой пятиокисыо фосфора переведен в ампнонитрил. 
И 1а. Ампнонитрил же !Пб синтезирован реакцией амина I с ацетоном 
<1 цианистым калием и действием концентрированной серной кислоты 
превращен в амипоампд Пб, Гидролиз соляной кислотой аминоннтри- 
'а Ша приводит к гидрохлориду аминокис.чч ы IV Попытка провести 

гидролиз ампнонитрпла Шб не увенчалась у.псхом, г. к., очевидно, 
вследствие наличия третичного углеродного атома соединение весьма 
неустойчиво и при кипячении в соляной к։՜՛ лоте происходит распад с 
ооразованисм исходного амина I. Реакцией аминокислоты IV с мета
нолом в кислотной среде получен соответствующий амипоэфир V, а
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восстановлением алюмогидридом лития (АГЛ) аминонитрилов Ша. б 
получены диамины Via, б.

3.4(СН;О).С Н CHjNH ■*֊ З.ЦСН.О) С Мз CH NHCCONH
I 

Па. б R

3,4(СН/').С.НCH.NHCCN

Ша, б

■> 3.41СН3О)։С.,Н СНА'НССН NH2 
(

VI։. б R

3,4(СН3О).С,.Н. CH..NHCH.COOH ■> 3.4(СН3О)։С„Н.. ch.nhch,cooch_.
IV

a. R-H: б R֊ СН3

Чистота синтезированных соединений подтверждена хроматогра- 
фическн, строение—данными ИК и ПМР спектров.

Фармакологические исследования солей аминов II—VI показали, 
что они не действуют на Центральную нервную систему, не обладают 
противосудорожной и антиаритмической активностью, и лишь соеди
нение IV проявляет умеренное и кратковременное адренолитическое 
действие. . .

Экспериментальная часть

ТСХ проводили на пластинках «Silufol UV-254»; проявитель—па 
ры йода. ИК спектры сняты в вазелиновом масле на спектрометре 
<UR-20», ПМР спектры—на «Varian Т-60», масс-спектры—на приборе 
«МХ-1303». )

А.•■!!!<) 4-диметоксифенил)-1-циклопентилм^ил1ам'иноукс^с-
HOit милпты (Ни). Смесь 10 г (0,042 моля) амина, 1,4 г (0.042 моля) 
п-хлорацетамнда и 1—2 кристалла йодистого калия в 200 мл бензола 
кипятят 10 ч- К образовавшемуся осадку приливают насыщенный ра
створ бикарбоната натрия, бензольный слой отделяют, водный экстра- 
’■Jipyioi бензолом. Объединенные экстракты промывают водой, сушат 
сульфатом натрия и отгоняют растворитель. Остаток перекристаллизо
вываю! из смеси эфир-бензол. Получают 5,3 г (61 %) соединения Па с 
учетом непрореагировавшего амина I. Т. пл. 101—102°; Rf 0,54 (бен
зол эфир- ацетон, 2:1:1). Найдено, %: С 65,61; Н 8,45; N 10,03.



CI։H24N2O3. Вычислено, %: С 65.72; U 8,27; \' 9.58 ИК спектр, v, си • 
3390, 3320, 3305, 3190 (ХН. NH2); 1680 и 1620 (МС=О). ПМР спектр, 
(СС14) б, м. д.: 6.8—6.4 м (5Н, ЗН Аг и 2Н NH2); 3.75 с и 3.70 с (6Н. 
2СН3О); 2.95 с (2Н, СН2СО); 2.5 с (2Н, СН2Х): 1.9—1,4 м [9Н, (СН2)4 
и NH],

Отгонкой фильтрата и перегонкой получают 3 г исходного амина 
1, т. кип. 158—16071 -чч-

Нитрил 2,2-диметил-Н-[1-(3,4-дим^токсифения)-1-циклопентилме- 
тил]аминоуксусной кислоты (1116). К смеси 10 г (0,04 моля) амина 1. 
50 мл воды и 6 мл соляной кислоты прибавляют п< каплям 3 .ил аце
тона, перемешивают 10 мин и добавляют 3 г (0,05 моля) цианистого 
калия в 10 мл воды- Перемешивают 2 ч при комнатной температуре, 
образовавшиеся кристаллы отфильтровывают и перекристаллизовыва
ют из гексана. Получают 9 г (70.3%) соединения III б; т. пл. 67— 
С9°. R, 0,56 (бутанол-уксусная кислота-вода, 5:3:3). Найдено, %: С 
71,76; Н 8,90; N 9,66. Ci8H26N2O2. Вычислено, %: С 71,49; И 8,66; N 
9,26. ИК спектр, v. си1: 3300 (NH); 2210 (C=N) .ПМР iCCl«) б. м. 
д.: 6,85—6,7 м (ЗН, аро.м.); 3.9 с и 3,85 с (6Н, 2СН3О); 2,9—2,8 м (2Н. 
CH2N); 2,0-1.8 м (8Н, цикла); 1.4 с (6Н, 2СН3); 1.1 с (1Н, NH). Т. 
пл. гидрохлорида 198—199° (спирт-эфир).

Амид 2,2-диметил-Н'-[1-(3, !-диметоксифенил)-1-циклопентилметил]  
аминоуксуснон кислоты (II б). Смесь 6 г (0,02 моля) аминонитрила 
1116 и 12,5 мл конц- серной кислоты нагревают 2 ч при 50°, выливают 
в ледяную воду (100 мл), разлагают 5 н раствором едкого натра, пол 
держивая температуру 5—1՜՛°. Экстрагируют бензолом, промывают во
дой, сушат серпокислым натрием, отгоняют растворитель. Кристалли
ческий остаток перекристаллизовывают из смеси бензол-эфир. Получа
ют 5 г (79,3%), соединения Пб; т. пл. 96—98°. R, 0,61 (этиловый 
спирт). Найдено. %: С 67.83; Н 9.27; N 8,25, C|SH?(iN2O3. Вычислено. 
%: С 67.45; Н 8,80; N 8,73- ИК спектр, v. с.ч >: 3430; 3270, 3200 (NH, 
NH2); 1650 (N—С = О). ПМР спектр (CCI.t): б, м. д.: 7,6—6,2 м (ЗН, 
аро.м. и 2Н NH2 амида); 3,9 с (6Н, CI1.0); 2,6 с (2Н, \’СН2); 2,0—1.4 
м (9Н, цикла и NH); 1.09 с (6Н. 2СН3), Т. ил. гидрохлорида 200— 
202° (из спирта).

Гидрохлорид нитрила ,\ վ 1-(3,4-диметоксифенил)-1-циклопентилме- 
тил]-аминоуксуснои кислоты (III а). Смесь 3 г (0.01 моля) аминоамп- 
да Па и 3 г (0,01 моля) пятиокиси фосфора в 30 мл бензола кипятят 
3—4 ч- Декантируют бензол, остаток растворяют в воде и обрабаты
вают 40% раствором едкого натра, экстрагируют эфиром.

Эфирный экстракт промывают водой, сушат сульфатом натрия и 
отгоняют растворитель. Остаток растворяют в абс. эфире, добавлением 
эфирного раствора хлористого водорода получают гидрохлорид и пе
рекристаллизовывают из этанола. Получают 1,5 г (46,1%) соединения 
Ша, т пл. 137 >38 ; R, 0,67 бутанол-уксусная кислота-вода. 1:1:3) 
Найдено, %: С 61,25; Н 8,05; N 9,40; CI 11,24, Cl0H22N2O2 HCl Вычис- 
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И'НО, %: С 61,83; Н 7.45; N 9,01; С1 11,40. ИК спектр, осн, v. см *; 
3330 (NH); 2215 (C = N). М+ 274.

Г идрохлорид .\-[/-(3,՛4-диметоксифенил)-1 -циклопентилметил]-
аминоуксусной кислоты (IV). Раствор 1,5 г (0,005 моля) гидрохлори
да На в 12 мл разбавленной соляной кислоты (1:1) кипятят 4—6 ч. 
Воду о; |»1:яют. остаток растворяют в ацетоне, отфильтровывают не- 
растворившиеся кристаллы (NH^CI), растворитель отгоняют. Остаток 
перекристаллизовывают из смеси спирт—ацетон—эфир Получают 
1 г <-59%j соединения IV, т пл. 151 — 152°; R, 0,66 (бензол—ацетон— 
метанол 30.5.0.5). Найдено, %: С 57,98; Н 7,60; Х4.64; Cl 10.10. 
СщНгзМОгНС! . Вычислено, %: С 58,27; Н 7,33; N 4.24; CI 10.75. ИК 

спектр, см֊'՛. 3500-3300 (ОН, NH асеэц.); 2680 1 NH,); М- 293.

Гидрохлорид метилового эфира Л'-[ 1-(3,4-диметоксифенил )-1-ци- 
КЛОИ1Ч.1 ил.метил\аминоуксусной кислоты (V.HCI). Смесь 3 г ՛ 0.009 мо
ля) аминокислоты IV и 0,5 мл кони, серной кислоты в 40 мл метило
вого спирта кипятят 6 ч. После отгонки избытка метилового спирта 
остаток нейтрализуют 5% раствором едкого натра, экстрагируют эфи
ром. Экстракт промывают водой сушат сульфатом магния и отгоняют 
растворитель. Остаток растворяют в абс. эфире, добавлением эфирно
го раствора хлористого водорода получают гидрохлорид аминоэфира и 
перекрпеталл1иб8Ывают нз смеси спирт—ацетон (2:1). Получают 1 г 
(32%) гидрохлорида соединения V, т. ил. 176—178°; R, 0.77 (бензол— 
ацетон, 1:1, пары аммиака). Найдено, %: С 59,36; II 7.46; N 4,51; С1 
10,80. C..IUNO4-HC1. Вычислено. % С 59,39; Н 7,62: N4.07: CI 10.30. 
ИК спектр, V, еле1: 2750-2600 (-NH+2); 1760 (С = О), 1605, 1590 (С-- 
= С аром.).

Дигидрохлорид /V -[ / - (3,4-диметоксифенил) -1 -циклонентилметил] - 
этилендиимина (V1и.2ПС1). К 1 г \0,024 моля) алюмогидрида лития 
в 50 мл абс. эфира прибавляют по каплям 3,3 г (0.012 моля)) амино- 
нитрила Па в 20 мл бензола и смесь кипятят 10—12 ч. Разлагают во
дой, осадок отфильтровывают, фильтрат отгоняют, остаток растворя
ют в абс. эфире, добавлением эфирного раствора .хлористого водорода 
получают тигидрохлорид и очищают переосаждёнием из смеси спирт— 
эфир. Получают 2 г (60%) дигидрохлорида соединения Via, т. ил 
107—108®; R, 0,62 (енлуфол, бутанол -уксусная кислота-вода, 4:1:3). 
Найдено, %: С 55.03; 11՜8.48; N 8,35; С! 19,95: CleH26N2Ofi-2НС1. Вы
числено, %: С. 54,70; II 8,03; N 7,97; CI 20,18: ИК спектр, осн, V. едш1: 
՝500 3300 (NH. NH2); 1600, 1590 (С = С аром.). ПМР, (D2O): б, м.д.: 
7,15 с (ЗН. аром.); 3,99 с и 3,95 с (6Н, 2СН3О); .3,45 м (6Н, (СН2)2 
\СН2); 2.07 1.7 (8Н, цикла).

Окса.а ' 2-N-[l-(3,4-диметоксифенил)-1-циклопентилметил1-2.2-ди- 
четилэтилендиамино (Vt'6-оксалат)- Получают аналогично Via из 5г 
(0,016 моля) аминоннтрпла 11 б и 1,2 г (0,032 моля) АГЛ. Остаток ра
створяют в абс эфире и добавлением эфирного раствора щаветевой 
кислоты получают оксалат. Получают 3,5 г (54%) оксалата, т. пл. 
ЮС 1981 (спирт вода); Rr 0,48 (енлуфол, бензол ацетон, 1:1, пары 
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аммиака). Найдено, %: С 60,48; Н 8.18; \ 6.75. С20Н32Х'2О6. Вычислено. 
%: С 60,06; Н 8,11; Ы 7,06. ИК спектр осн, V, с«՜«: 3250—3400 (\’Н. 
М4г); 1605, 1595 (С = С аром).

ԱՐԻԼԱԼԿԻԼԱՄԻՆՆԵՐԻ ԱԾԱՆՑՅԱԼՆԵՐ

ՄԻ ՔԱՆԻ ԱՐ1Վ8ԻԿԼՈՊԵՆՏԱՆ ՏԵ՚ԼԱ՚ւԱԼՎԱ» ԷԹԻԼԵՆԳԻԱՄԻՆՆԵՐԻ ԵՎ 
ԱՄԻՆԱՔԱՑԱԽԱԹԹՈԼՆԵՐԻ ՍԻՆԹԵԶԸ

Ա. Ա. ԱՂԵԿՅԱՆ, Լ. Պ. ՍՈԼՈՄԻՆԱ. Լ. Շ. ՊԻՐ^ԱՆՈՎ և է. Ա. ՄԱՐԳԱՐՅԱՆ

3,4 ֊Դի մ եթօ բսիֆենի լց իկ լո պեն տ ի լ մեթիլամինի հիման վրա ստացվել են 
ամինոնիտրի/ներ, որոնք փոխարկվել են համապատասխան ֆունկցիոնալ տե. 
րյակալված ա Ժ ան у յա լն ե ր ի:

ARYLALKYLAM1NE DERIVATIVES

SYNTHESIS OF SOME ARY1 CYCLOPENTANE SATURATED ETHYLEND1 AMINES 
AND AMINOACET1C ACIDS

A. A. AGHEK1AN, L. P. SOLOMINA. 1 . Sh. P1RJANOV and E. A. MARKARIAN

On the basis of 3,4-dimethoxyphenylcyclopentylamine aminonitriles 
have been obtained, The latter have been transformed Into the corres
ponding functional saturated derivatives.
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Исследована реакция хлорметилирования нитрила 3.4-диметоксифеннлциклопен- 
таикарбоноиой кислоты и на основе выделенного изохроманопа проведены реакции 
гидролиза, восстановления, бромирования.

Библ, ссылок 3.
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