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В. Е. Бадалян и Ю. О. Мартиросян

Исследование в области производных 
п-алкоксибензойных кислот

Сообщение XVI. Синтез и изучение холннолитических свойств некоторых 
(-пиперидинопропиловых эфиров п-алкоксибензойных кислот

(Представлено 4. VI. 1958)

В проведенных ранее исследованиях (’) по синтезу аминоэфиров 
п-алкоксибензойных кислот установлено, что наряду с местноанесте­
зирующими свойствами вещества обладают выраженной холинолити­
ческой активностью. Установлено также, что направленность действия, 
степень активности и токсичность, в значительной мере зависят от 
состава и строения применяемых аминоспиртов. Из аминоспиртов нами 
ранее были использованы диалкиламиноэтанолы, диалкиламинопрола- 
нолы, диалкиламино разветвленные бутанолы и пентанолы, содержа­
щие в своем строении алифатический азот.

Представляло интерес выяснить влияние циклически связанного 
азота на холинолитическую активность аминоэфиров п-алкоксибензой­
ных кислот. С этой целью синтезированы а-мети.т, 1, а-диметил, 
«, /-диметил и 3, 3-диметил х-(\-пиперидино)-пропи..овые эфиры п-ме- 
токси, п-этокси, п-пропокси, п-изопропокси, п-норамилокси и п-изо- 
а м и л о кс и бен зо й н ы х кислот.

Исходные п-алкоксибензойные кислоты и ^-(-М-ли теридино) про­
панолы получены ранее описанными методами. Конденсацией хлоран- 
гидридов кислот с аминоспиртами, в среде абсолютного бензола, син­
тезированы конечные аминоэфиры, не описанные в литературе. Для 
испытания холинолитических свойств приготовлены их растворимые в 
воде соли — хлоргидраты, иодметилаты, иодэтилаты.

Формулы и некоторые физико-химические свойства полученных 
соединений сведены в таблицу.

В экспериментальной части описан общий для всех веществ спо­
соб синтеза.

Элементарный анализ произведен сотрудниками аналитического 
отдела нашего института С. Н. Тонаканян и Р. А. Мегроян.
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81,6 195-196 I 1,0171 1,5110

71,4 207-208 1 1,0248 1,5135

69,2 182-183 1 1,0763 1,5400

74,5 183-184 1 1,0164 1,5110

72,7 187-188 1 1,0159 1,5100

84,3 195-196 1 1.0101 1,5135

69,8 205-206 1 кристалл. т.п. 116—118

84,9 202—203 1 1,0057 1,5120

80,0 212-213 1 1,0048 1,5105

82,3 230 -231 1 1,0106 1,5115

69,2 208 ֊209 1 1,0395 1.5280

80,0 213-214 1 1,0068 1,5115

81,1 206 - 207 1 1,0021 1,5100



Продолжение таблицы

8 9 10 II 12 13 14 15 16 17 18

95,99 98,21 72,05 71,97 9,37 9,39 4,20 4,09 128—130 149-150

91,37 93,76 71,45 71,74 9,15 9,24 4,38 4,54 143-144 138-140 156-158

95,39 97,20 72,05 71,84 9,37 9,41 4,20 4,28 159-161 170-172 178-179

95,39 98,29 72,05 72,23 9,37 9,16 4,20 4,02 145-147 159-160

95,39 98,18 72,05 71,67 9,37 9,34 4,20 4,18 — 138-139

100,60 103,36 72,58 72,20 9,57
•

9,36 4,03 3,78 116-117 141—142 149—150

116-118 73,07 73,28 9,76 9,66 3,88 3,65 122-124 164-166 166—168

105,23 107,87 73,07 72.85 9,76 9,77 3,88 3,97 98-100 - • 139-140

105,23 107,70 73,07 72.75 9,79 9,87 3,88 3,87 108—110 » —■ 157—158

100,60 103,10 72,58 72,83 9,57 9,58 4,03 4,03 130-132 127—128 171-172

105,23 107,08

•

73,07 73,21 9,76 9,95 3,88 4,07 170-172 145-147 183-184

105.23 107,66 73,07 73,36 9,76 9,69 3,88 4,18 121-123 161—162

105,23 107,90 73,07 73,39 9,76 9,85 3,88 3,98 «■МВ 162 163



Данные фармакологических исследований будут опубликованы 
отдельно.

Экспериментальная часть. л-метил, а-, ^-диметил, р, ^֊диме- 
тил- ч֊(№-пиперидино) пропиловые эфиры п-алкоксибензойных кис­
лот. К раствору 0,1 моля хлорангидрида п-алкоксибензойной кисло­
ты в 80 — 100 мл абсолютного бензола приливают эфирный раствор 
0,13 моля соответствующего аминоспирта и кипятят на водяной бане 
в продолжение 3—4 часов. После охлаждения обрабатывают 1О°/о ра­
створом соляной кислоты до кислой реакции на конго, отделяют вод­
ный слон, и, промыв бензольный 10 мл воды, присоединяют его к 
основному продукту. Водный слой насыщают карбонатом натрия, при­
ливают 2—3 мл концентрированного раствора едкого натра и 3—4 
раза экстрагируют эфиром. Соединенные эфирные экстракты высуши­
вают над прокаленным сернокислым натрием, отгоняют растворитель 
и остаток перегоняют в вакууме.

а, а-диметил- -^-С^-пипериаино) пропиловые эфиры п-алкокси- 
бензойных кислот. К раствору 0,1 моля хлорангидрида п-алкокси­
бензойной кислоты в 80—100 мл абсолютного бензола приливают эфир­
ный раствор 0,13 моля а, а-диметил- 7- (Х-пиперидино) пропанола. 
Смесь кипятят на водяной бане в продолжение 3 — 4 часов, после 
охлаждения обрабатывают насыщенным раствором карбоната натрия, 
отделяют бензольный слой, высушивают его над сернокислым натрием 
и, отогнав растворитель, остаток перегоняют в вакууме.

Четвертичные соли аминоэфиров. К эфирному раствору амино­
эфира приливают алкилиодид (с избытком). При стоянии выпадает оса­
док, который отсасывают и тщательно промывают эфиром.

Хлоргидраты аминоэфиров. К эфирному раствору аминоэфира 
приливают эфирный раствор хлористого „ водорода до слабокислой 
реакции на лакмус. Выпавший осадок отсасывают и промывают эфиром
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*եւոապաուււթւու6 /’-ալ1|օթս|>թեհպււա1|ահ ррш ЛКр|1 
ածսւհցւսւլՌհթ ի սինթեզի |։ հ ш с| шЦ tun.ni.if

Հաղոթղում XVI: թ-ալկօթսիբենցոա կան 
ների սինթեզթ և |սոլ|ւնո|իտ|ւկ

թթու111>թի ւք|։ -ри]|1и|Ьр|։г)|։С1П1црп։1|Н էսբեր-
11 ւս 1Ո կ ո լ р յ п լ ն О ե (է |> п си ուժ նա и ի թո լ թյ ու(ւ ր:

ր-ալկօյ, սիր Լ նղոական թթուների ա մ ին ո էս թ ե րն ե ր ի սինթ ե ղի ու ղղ ո Լ թ յ ա մ բ կատար­
ված աշխատանքները ցույց տվեցին, որ այ,լ մ ի ա ,յ ութ յունն ե ր ը տեղական անղղայաց- 
հոց .ատկութ յուն նե ր ի հետ մեկտեղ ունեն նաև որոշակի ի։ ո լին ո լ ի տ ի կ ա կտ ի վ ութ յունէ

‘էոլյց է տրված նաև, որ աղղեցոլթյան ուղղությունը, ակտիվություն աստիճանը և 
տորսիկականո։ թյոլնը նշանակալից չափով պայմանավորված են օղտաղործված ամինո- 
սպիրտների ր ա ղ ա ղ ր ո ւ թ յ ո ւն ի ց և կառուցվածքից։

հետաքրքիր էր ու սու մե ա սիր ՛., լ ցիկլի րաղաղրութ յան մեջ մտնող աղոտի աղղեցու֊ 
թյունր [>-ալկ„րոիրենղոական թթուների խոչինպիտիկ աղղեցոլթյան վրաէ Այղ նպատա-
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Հո՛ւ ոփնքքեղել ենք ր֊մ ե [•! օրսփ , ՈՍ1° {’ ս /' > թ-փղոպրոպօ րսփ ք ր - ի ղ ո ա // ի -
էօքսՒ քէ թ֊՚հորամփլօրսփ րենդոական փ)թուների էԼ֊մեթփլ՝ 7, Օ-/յ 7 •*՝ 7 /' էք /' / |Ն
ղե Ւք I՛ I ~է~ ( ^•պփպ^րփղփՆո) պրոպփլ էսթերները։ Նրանց [•• ո լ ի ն ոյ փ տփ կ հ ատկություն^- 

ները փորձարկելու համար ստացված են նաև այղ ա մ [Հհ ո է սթ ե րն ե ր ի ջրում լուծելի աղերը՝ 
^որ^1*Ղրս,ա^^ՐԸ» յողմեթփլատները և յոդկթփլասՀհերըէ

Սփնթեղված մ փա ցութ յուննե ր փ ֆորմուլաները և ֆփ ղ փ կո - ր փ մ փ ա կան մփ ր ան փ հաս^ 
լատուններ րեր։[ած են աղյուսա կոլմ I

,ն ա ր մ ա կո լո ղ փ ւս կ ա 7/ Հ ե տա ղոտոլքմ յուննե ր փ արղյունըները կհ րապա ր ակվ են առան-

ձփնէ
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