
.!изч«лил иип. ч-ьзпьр-зпьъъьрь имигып’изь йьмпьззъьр
ДОКЛАДЫ АКАДЕМИИ Н А У К А Р М Я Н С К О Й ССР 
=г=*=^---  .... . - .. ________________ _ _____

XIX ' 1954 5

ФАРМАЦЕВТИЧЕСКАЯ ХИМИЯ

А. Л. Мнджоян, действ, чл. АН Армянской ССР,
В. Г. Африкян и Г. Л. Папаян

Исследование в области синтеза производных 
п-алкоксибензойных кислот

Сообщение IX. а,8-диметил-7֊диалкиламинопропиловые эфиры п-(^-алко։<сиэтил- 
окси)-бензойных кислот и их четвертичные соли

(Представлено 20 VIII 1953)

Изучение биологических свойств соединений, описанных в пре
дыдущем сообщении (•)> показало, что таковые параллельно меняются в 
соответствии с величиной и строением алкильных радикалов. Следова
тельно, некоторая специфичность действия диалкиламино-алкильных 
эфиров п-(р-метоксиэтилокси)-бензойных кислот объясняется не меток
сильной группировкой, а наличием в молекуле второго атома эфир- 
образующего кислорода.

Было также установлено, что у эфиров п-(?-метоксиэтилокси)֊бен- 
зойных -кислот с различными диалкиламиноалканолами, как и у соот
ветствующих эфиров п-алкоксибензойных кислот, токсичность и сте
пень активности биологического действия в значительной мере зависят 
от состава и строения применяемых аминоспиртов.

В связи с этим возник вопрос о необходимости получения таких 
соединений этого типа, которые, наряду с обеспечением максималь
ного биологического действия, обладали бы наименьшей токсичностью.

В синтезе аминоэфиров, приведенных в данном сообщении, были 
использованы а, р-диметил֊у-диалкиламинопропиловые спирты. При этом 
мы хотели изменить строение диалкиламиноалканолового фрагмента 
р.Р-диметил-у-диал кил аминопропиловых эфиров п-(р-алкоксиэтилокси)- 
бензойных кислот

СНа
л—\\ I /*։

КОСНо—СН2Ог >СО —СН,-С—СН2-Ы(
■ ч = / II |

О СН,

с таким расчетом, чтобы, при условии сохранения количественного и 
качественного соотношения элементов, за счет небольшой перестанов
ки метильного радикала получить соединения изомерного строения.
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КОСНа-СН2О
. /СН2— СНз
; со—сн—сн—сн31ч (

II I I СН2 СНз
о сн3 сн3

Таблица 2

*

СО

X 
я 
о 
п со 
гЗ

МРо
Анализ в %

м Эмпириче
ская фор

мула

СНз—

СН3-СН3-

СН3-СН2-СН,-

СНз
՝сн—

СНз

сн3-сн։֊֊сна—сн3—

СНз
/СН-СН,-

СН/

СНа-СН3-СН-СНа-СН3-

СНз.
. ;сн-сн3—сна-

СНз7

70,0

85,2

66,6

50,1

76,5

75,7

70,3

66,7

217—218°

193—194’

213—214’

228-229°

222—223°

199—200’

221—222°

212—213°

13

13

13

14

13

14

12

13

337

351

365

365

379

379

393

393

I
1,0221 1,501995,23 97,42 

I
1,0095 1,4968 99,85 101,82

0,9993 1,4952 104,47 106,69

0,9947 1,4928 104,47 106,71

0,9950 1,4936 109,09 111,07

0,9882 1,4910 109,09 111,13

0,9894 1,4950 113,71 115,98

0,9862 1,4918 113,71 115,69

с18н31о,ы 

С^О^М 

СлН35О4.М

С21Н35О^

С33Н37О^

С.3Н37О4Ы

Сз3Н3дО4М

СгзНзАЫ

67,65

68,38

69,04

67,62

67,98

69,21

69,04

69,65

69,65

70,23

70,23

68,78

69,47

68,89

70,59

70,66

9,19

9,40

9,58

9,58

9,76

9,76

9,92

9,92

9,30

9,18

9,65

9,19

9,50

9.46

9,83

9,85

о к 
£ О Л х 
х 
г « 
да се

4,15 4,29

3,99 3,98

3,84 3,98

3,84 3,95

3,69 3,78

3,69 3.81

3.56 3,72

3,56 3,78



Таблица 3

R,

• _ /R.
1<0СН,-СП о/ ^,С—О—СИ—СН—СН .Ы—R, 

■ Х-/ II I I +\о
О СН., СНЭ 4՜ к‘

Анализ в °/о

Выход В °/о
Температу
ра плавле

ния
М

Эмпириче
ская фор

мула

вычислено найдено

СН3-

сн3-

сн.-сн,-

СН3—СН—СН,—

сн3 х
чсн-сн,— 

сн3

СН — СН,— СН,—СН..-СН.— 

сн,-сн,-сн,-сн,-֊сн, - 

сн3
СИ—СН—СИ,— 

сн/

Ч-У — ■ I ■ ■ ■ - — -

сн,- 

сн3-сн3— 

СН;,—СН,—

сн3-

СН3—

сн3- 

сн3—

СН3-

снв-

СНа—СНа— 

сн3 сн,— 

СН3- СН,—

сн,-

СН3-

сн3֊сн2—

сн3-

89.5

80,9

82,3

81,5

88,7

85,8

79,4

80,1

114—115’

85—86°

79-80°

90—91°

94-95°

88—89’

74-75°

86—87’

451

493

507

493

493

507

521

507

С18Нз0О4 м

^21

СозИ^С^Ьи

С31НаьО^Л

Сз։Но604Н}

С2,Н28О4МЗ -

с2,н4ам

С22Н38О41Ч 5

28,15

25,76

25,05

25,76

25,76

25,05

24,38

25,05

28,41

25,59

25,36

25,83

25,97

25,29

24,12

25,21



КОСН,֊СН2О'Л ^СО-СН-СН-СН։-М/р։
՝■= 7 у | I . №)

О СН3 СН3
Следует отметить, ч^о с перестановкой метильного радикала и 

образованием двух асимметричных углеродов открывается возможность 
явления С1 ериоизомерии. Наличие же в молекуле стериоизоыерных 
форм зачастую существенно отражается на свойствах органических 
препаратов в деле обеспечения биологического эффекта.

Формулы и некоторые физико-химические данные полученных сое
динений приведены в табл. 1 и 2.

Для изучения биологических свойств приготовлены их воднора- 
сгворимые соли. Из них в табл. 3 приведены только те, которые 
удалось выделить в кристаллическом виде.

Лаборатория фармацевтической химии 
Академии наук Армянской ССР

Ա. Լ- ՄՆՋՈՅԱՆ, Վ. Գ ԱՖՐԻԿՅԱՆ ЬЧ. Լ Լ ՊԱՊԱՅԱՆ

աետազուոոլթւուն р—ալկօթսիթ.ենզոա1|ան թթուների ածանցյալների սինթեզի թնա գավառում*Հաղորդում IX. թ-(3-ա[կօքսիէթի[օքսի) — թենղոակւսն թթուների ՜ք-ղիալկիլաւքինո ՕէյՅ-դիմէթիլ պրոսփլ էսթերներթ և նրանց չորրորրյային աղերթ
Նախորդ հաղորդման մեջ նկարագրված ա մ ին ոէս թ ե րնե ր ի բիոլոգիական էատկու 

թյունների ուսումնառի րութ յուննե ր ր հն ա ր ա վո ր ութ յուն տվեցին ե ղրակացնե լու, ո 
թ-(հ-ա լկօքսի էթ ի լօքս ի խ րենղոական թ թ ունե ր ի ամինոէ սթ երների առանձնահատկություն 
ները կա սլված են երկրորդ էթերային թթվածնի հետ և ոչ թե արդյունք են մեթօքս 
խմբավորման։

Այս ե ղ րակա ց ութ յ ունն արդյունք է Ա՛յն բանի, որ ուս ումն ա ս ի ր վ ած մ ի ա ց ու թ յու ս՝ 
ների մոտ նշված հատկություններր փոփոքսվում են ալկիլ ռադիկալների մեծության ու կա֊ 
ոու ց վածքին ղուգահեո. այս հանգամանքն արձանագրելուց հետո ինքնին պարդ է, որ 
մեգ պիտի հետաքրքրեր այս տիպին պատկանող այնպիսի միացությունների ստեղծումը, 
որոնք իրենց բիոլոգիական հ ատկութ յունն երով լինեին առավել էֆեկտիվ և ց ուցա բե րե ին 
հնարավորին չափ փոքր տ ո քս ի կա կան ո ւթ յ ուն ։

ֆ֊թխ֊մեթ ոքսիէթ իլօքսի )- րենղոական թթվի տարբեր դիալկիլամինո ալկի լ էսթեր- 
ների ուսումնասի րութ յուննե րից պա րղված էր, որ այս տ ի պի մ ի ա ց ո ւթ յունն ե ր ի մոտ 
նույնպես, ինչպես բ֊ալկօքսի րենղոական թ թ ուննե րի ա մ ին ոէ ս թ ե րն ե ր ի մոտ, ամինր 
ալկոհոլների ինչպես ր ա դդա ղր ութ յ ո ւն ր, այնպես և կառուցվածքը մեծ նշանակություն 
ունեն բիոլոգիական հատկության խորության ու տ ոկս ի կա կան ութ յան հարցերի տեսա֊ 
կետից։

Այս աշխատության մեջ նկարագրվում է ա մ ին ոէսթ երնե րի մի նոր խումբ, որոնց 
ստացման համար օգտագործված են եղել գ ի մ ե թ ի լա մ ին ո և ֊Հ֊ գ ի էթ ի լա մին ո Օ.,$-դիմեթիլ 
պրոպիլ ալկոհոլները, մենք նպատակ ենք ունեցել նշված ամինոսպիրտների օգտագործու
մով փոփոխություն մտցնել ^֊('^-ա լկօք ս ի էթ ի լօքս ի )֊ բեն ղոա կան թթուների ^-դիալկիլա֊ 
մինո^^-գիմեթիլ պրոպիլէսթերների (1)ամինո ալկոհոլային հատվածի մեջ, այն հաշվով, 
որ փոփոխելով միայն ամինոալկանոյային խմբի կառուցվածքդ հնավավոր լինի ստանալ 
վերև ն.ված միացությունների իգոմերները և ուսումնասիրել մեղ հետաքրքրող հարցերից 
մեկը, այն է' մոլեկուլում խմբերի փոքրիկ վերադասավորումը, ինչպես է անդրադառնում 
բիոլոգիական հատկությունների վրա, էլեմենտների միևնույն քանակական հարաբերու- 
թ յուննե ր ի պահպանման պայմաններում։
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յդպիսով, ստացված են մի շարք р-Հֆ֊ալկօքսիէթիլօքսի} րենղոական թթուների
- ՂՒալ^{ՒւաղՒ Ււ и1Гп ^Ւէ էսթերներյ որոնց րՀ ե 9 ին տ պե ս պա ր ղ երևում է բեր*֊

ված (2)ընդհանուր բ ս*ն ա ձ և ի ց' փ ո փ ո խ վ ա ծ է նախորդ միացությունների հանդեպ մեթի/ 
ռադիկալներից մեկի դ ի ր ք ը ք ո ր ը փոխել է ոչ միայն ամինոալկիլ ռադիկալի տիսլըդ ա յ չե

այՂ Փ ո Ք Г Ւ ^1 վերադասս* սնքով մ ե 9 տեղ են եկել տարածական կաոուց 
ւերէ մի հանգամանքդ п Г £ շատ դեպքերում որո 
թ յոլ ննե րի ապահովման գործումդ

Սինթեղված միացությունների րանաձԼերըք և նրանց բնորոշող քիմիական ու ֆի*֊
ղի կա կան կո»֊թյունների մի քանի տվյւսլներք բերված են աղյուսակներ 1֊ում և

Ստացված *ս մ ին ո ս պ ի ր տն ե ր ի բիոլոգիական հ ատ կ ու թ յունն ե րն ուսումն աս ի ր եչոԼ հա- 
ար պատրաստված են մի քանի տեսակ աղեր։

թյուրեղայեն վիճակում անջատված աղերի հալման կետերը և էլեմենտար անալիդի 
րդյուն քները բերված են սւղյրւսսւկ 3—ում*
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