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Сообщение XII. Диалкиламиноалкиловые эфиры 4-метоксифенил 
фенилуксусной кислоты 

(Представлено 25. II. 1957)

При изучении фармакологических свойств алкаминоалкиловых 
эфиров бензойной и замещенных бензойных кислот на многих при
мерах было показано, что введением алкоксильной группы в бен
зольное ядро, в зависимости от величины и строения этой группы, 
можно добиться заметных изменений как анестетической, так и нико
тинолитической активности полученных соединений.

Влияние алкоксильной группы на спазмолитическую активность, 
в частности в ряду аминоэфиров замещенных уксусных кислот, срав
нительно мало освещено в литературе. Из отдельных разрозненных 
работ привлекает внимание исследование Бокшталера и Райта (*), 
проведенное с производными бензиловой кислоты, на примере кото
рых показано, что введение алкоксильной группы в ароматическое 
кольцо эфиров бензиловой кислоты приводит к частичному ослабле
нию спазмолитических свойств с полной потерей мидриатических.

Известно также, что направленное действие некоторых природ
ных спазмолитиков теснейшим образом связано с наличием и распо
ложением алкоксильных групп в их строении.

С целью изучения влияния алкокси радикала на избирательность 
спазмолитического действия, представлялось интересным получение 
алкаминоалкиловых эфиров замещенных уксусных кислот нижеследу
ющее строения, содержащих алкокси группы в ароматическом кольце:



В настоящем сообщении приведены данные, относящиеся к ами
ноэфирам 4-метоксифенилфенилуксусной кислоты.

4-метоксифенилфенилуксусная кислота была получена омыле
нием 4-метоксидифенилацетонитрила с помощью едкого кали в водно
спиртовом растворе.

Синтез 4-метоксидифенилацетонитрила осуществлен по описан
ному методу (*) через а-цианбензиловый эфир п-толуолсульфокислоты, 
при получении которого вместо цианистого калия применялся циани
стый натрий, причем выход кристаллического цианида в первой ста
дии его осаждения повысился до 7О°/о.

Аминоэфиры 4-метоксифенилфенилуксусной кислоты были полу
чены взаимодействием ее хлорангидрида и соответствующих амино
спиртов в среде абсолютного бензола.

Синтез необходимых аминоспиртов осуществлен уже известными 
в литературе или частично разработанными в нашем институте спо
собами. а-метил֊7֊диалкиламинопропанолы и а, р-диметил-7-диалкил- 
аминопропанолы были получены электролитическим восстановлением 
соответствующих аминокетонов. Восстановление диалкиламиноацето
нов проводилось с помощью никелевого катализатора Ренея при обык
новенном давлении и при комнатной температуре.

Полученные аминоэфиры, некоторые физико-химические констан
ты которых приведены в таблице, представляют собой густые, масло
образные жидкости, хорошо растворимые в органических раствори
телях. Их хлористоводородные соли в большинстве своем гигроско
пичны.

Данные предварительных фармакологических испытаний показы
вают, что с введением метоксильной группы спазмолитическая актив
ность снижается. Полные данные фармакологических исследований 
будут опубликованы отдельно.

Экспериментальная часть. ъ-Метил-$-диэтиламиноэтанол. 
Диэтиламиноацетон, полученный взаимодействием монохлорацетона и 
диэтиламина (3), был восстановлен над никелем Ренея при обычном 
давлении и при комнатной температуре.

Суспензия одной чайной ложки катализатора в 30 мл абсолют
ного этилового спирта активизировалась водородом в течение 10 ми
нут и после добавления раствора 10 г (0,077 моля) диэтиламиноацетона 
в 30 мл абсолютного спирта проводилось восстановление при встряхи
вании реакционной смеси на качалке. В течение 18 часов было израс
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ходовано 1,7 л водорода. После фильтрации катализатора и отгонки 
спирта остаток перегонялся в вакууме. Температура кипения 62— 
63°/20 мм. Выход—7,5 г, или 74% теории.

Аналогичным способом был получен также а-метил-7-диметил- 
аминоэтанол.

а, ^-диметил-удиэтиламинопропанол. В электролизер поме
шался раствор 60г (0,38 моля) 3-метил-4-диэтнламинобутанона-2 (по
лученного по реакции Маниха) в 600 мл серной кислоты. В 
электролит погружался пористый сосуд, наполненный Ж серной кис
лотой, и туда же погружался никелевый анод. Катодом служила по
верхность ртути, находящаяся на дне электролизера.

Восстановление проводилось при 15° в течение 12 часов.
Сила тока при этом равнялась 6А. По окончании опыта реак

ционная смесь нейтрализовалась едким кали и выделившийся при 
этом а, р-диметил֊7֊диэтиламинопропэнол экстрагировался эфиром и 
высушивался над сульфатом натрия. После отгонки эфира остаток 
перегонялся в вакууме. Температура кипения 85—87°/14.«.и, выход- 
41 г, или 67,5°/0 теории.

Аналогичным способом получались также а, р-диметил-^-диме- 
тиламинопропанол и а-метил-7-диалкиламинопропанолы с выходами 
63—70%. (Этот метод разработан в отделе физической химии инсти
тута Э. А. Айказяном).

4-метоксифенилфенилуксусная кислота. Смесь 10 г (0,045 
моля) 4-метоксифенилфенилацетонитрила в 250 мл 95%-ного этило
вого спирта и 52,5 г (0,93 моля) едкого кали, растворенного в 60 мл 
воды, кипятилась в течение 16 часов, после чего спирт отгонялся. 
К остатку добавлялась вода до полного растворения образовавшейся 
калиевой соли кислоты. После фильтрации раствор подкислялся кон
центрированной соляной кислотой до кислой реакции на конго. Вы
делившееся масло через несколько дней затвердевало. После отса
сывания и высушивания на воздухе температура плавления 90—91. 
После перекристаллизации из гексана 4-метоксифенилфенилуксусная 
кислота плавится при 93—94°. Выход—ч,5 г, или 74,1% теории.

Хлорангидрид 4-метоксифенилфенилуксусной кислоты. К рас
твору 10 г (0,043 моля) 4-метоксфенилфенилуксусной кислоты в 50 мл 
абсолютного бензола прибавлялось 6,5 г (25%-ный избыток) хлори
стого тионила. Смесь после стояния в течение ночи кипятилась 2,5 
часа.

После отгонки бензола и избытка хлористого тионила (при 
уменьшенном давлении) остаток перегонялся в вакууме. Темпера
тура кипения хлорангидрида 4-метоксифенилфенилуксусной кислоты 
160—16271 мм. Выход—10 г, или 88,4% теории.

а, ^-диметил-удиэтиламинопропиловый эфир 4-метоксифе
нилфенилуксусной кислоты. В колбу емкостью 150 мл помещался 
раствор 12 г (0,046 моля) хлорангидрида 4-меток'сифенилфенилуксус- 
ной кислоты, в 35 мл абсолютного бензола. Затем при охлаждении
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смесью льда и соли постепенно приливалось 9 г (25°/0-иый избыток) 
а, ^-диметил-у-диэтиламинопропанола с температурой кипения 85 — 
87 /14 мм, растворенного в 35 мл абсолютного бензола. После до
бавления смесь кипятилась в течение 5 часов. После охлаждения 
обрабатывалась насыщенным раствором карбоната калия. Бензольный 
слой отделялся, а водный экстрагировался трижды бензолом (по 
50 м.1). Соединенные экстракты высушивались над сульфатом натрия. 
Бензол отгонялся, а остаток перегонялся в вакууме. Температура 
кипения а, 3-диметил--(-диэтиламинопропиливого эфира 4-метоксифе- 
нилфенилуксусной кислоты 205—208°/2 мм. Выход—12.4 г, или 73°/О 
теории.

б” 1,0753; пй1 1.5540; М1? п найдено 114,26, 
вычислено 112,70. 0,1210 г вещ.; 0.2580 г СО2; 0,084 г Н2О.

Найдено °/0: С 75,32; И 8,62.
С24Нз4МО2. Вычислено °/0: С 75,11; Н 8,39.
3,0000 мг вещ.; 30՜; 653,9 .и.и; 0,121 мл М2. 

Найдено °/0: К 3,99.
Вычислено °/0: N 3,65.

Остальные аминоэфиры были получены аналогичным способом.
Выводы. 1. Взаимодействием хлорангидрида 4-метоксифенилфе- 

нилуксусной кислоты с различными аминоспиртами получено 14 новых 
аминоэфиров этой кислоты.

2. Предварительное фармакологическое исследование хлоргид- 
ратов полученных аминоэфиров показывает отрицательное влияние 
метоксильной группы, введенной в положение 4 бензольного ядра, на 
спазмолитическую активность производных дифенилуксусной кислоты.

Институт тонкой органической химии
Академии наук Армянской ССР

Ա- Լ. ՄՆՋՈ311Ն. Ն Լ- ՄՆՋՈՅԱՆ եՎ Ա. Ն- ԴՐԻԳՈՐՅԱՆ

ձետապւււոու թյուն փոխարկված թաց ախ ա թթւււ նե ր ի 
ածանցյալների բնացսւվաո.ւււ_ւք

«Ա|(|ո|ււ|ոււք XII» 4-ժեբօքս[ւֆենի|ֆե6խթացսւխաթրէ||) ^իալկիլամիհոալկիլ ԼսրԼբնԼ|ւր

/ենդոական և տևդակալված րենդոական թթուների ալկամ ին ոա լկի չ էսթերների 
ֆարմակոլոգիական հատկությունների ուսումնասիրությունների արդյունքներն ասում 
են այն մասին, որ ալկօքսի խմբերի մուտքը րենդոլի օղակում կախված այղ խմբերի րա~ 
դադրութ յունից ու կաոուցվածքից, շատ հաճախ հանգեցնում է նրանց ինչպես ան ե ս թ ե - 

այնպես կլ նիկոտինոլիտիկ հատկությունների որոշակի փոփոխությունների։
Աւկօքսի խմբերի ազդեցությունը սպադմոլիտիկ միացությունների ակտիվության 

փոփոխությունների աոումով, հատկապես փոխարկված քացախաթթուների ածանցյալների 
րնադավաոոլմ, համեմատաբար քիչ է լուսարանված ղրականության մեջ։

Աոանձնակի աշխատանքներից ուշադրություն Հ գրավում Բոկշտալերի և Ռայտի 
ուսումնասիրությունը, որբ կատարված է ե դել րևնդիլաթթվի ...ծան ց յա (ն ե ր ի հետ,

Այս աշխատանքի արդյունքներր հ ե գինակն երին հանգեցրել են այն հետևությանը, 
խմբերի մուտքը րենգիլաթթվի դի էլթ իլա մին ոէթ իլ էսթերի արոմատիկ օղակ-
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ներից մեկում 
բացման, րստ

ա սպացլք ոյիտիկ հատկությունների աոանձնակի թ
ստացված tf իա ցոլ

թյուններից! Սակայնդ հա յան ի Է նաե
թյուններր //»/»'/ 11ու11կ են միցրիատիկ հատկու- 
ք որ մի րանի րնակսւն միացությունների սպաց-

մոլիաիկ հատկությունների առկայությու նր սերտորեն կապված Է նրանց ստրուկտուրա
յում ցտնվոց ա[էլօր սի թմրեր ի ներկայությունից և նրանց որոշակի ց ասա վորութ յուն1'3> 

Ալկօրււի թմրերի ա ց ց ե ց ու թ յ ոլնր սպացմոլիւոիկ հատկությունների փոփոթության 
մի ր ան ի օրինաչափություններն ուսումնաս ի ր ե լու նպատակով մեր կոցմից սկսված են
աշթւստանրնե րն այնպիսի փոխարկ/քսւ^ ր ւս ց ա ի» ա թ թ ո ւ ն Л ր ի ւս լկաւք ին ո լակի լ Լսթ^րների
иինթհգի ու ցցու որոնք» պարունակում են ալկօրսի թ մ ր ե ր արոմատիկ

Տվյալ հաղորդման .էևջ նկարագրված է 4 - մ և թ ո ր и ի ֆ նն ի (ֆեն ի լր ա գա խ ա թ fl վ ի 14 
ա1ք ին ո է սթ ե րն Լ ր ի սաագռմը, որոնց նախնական ֆար մ ա կո, ո , ի ա կան սառ գռմների արվ-
յա [ներն ասում են այն մասին, որ մեթօրսի քս մ ր ի մուտրր հանցեցնոլմ Է 
հատկությունների որոշակի թուլացման։

Այս միացությունների ր ի ո լո ց ի ա կան հ ատկու թ յունն երի մանրամասն 
րօւթյոլնների արցյունրները կհացո րցւքեն աոանձին։

ցմ ո լի տ ի կ
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