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Исследование в области производных -вухосновных 
карбоновых кислот

Сообщение XX. Пиперидил- и пирролиднлэтнловые эфиры некоторых 
двухосновных карбоновых кислот

(Представлено 9. VII. 1958)

Как ранее сообщалось нами (*), рассмотрение материалов по воп­
росу связи между строением и фармакологическими свойствами амино­
эфиров—производных двухосновных карбоновых кислот, показывает, 
что величина, состав и строение алкильных радикалов, стоящих у азо­
тов, отчетливо влияет на активность соединений. Наблюдаются случаи, 
когда в зависимости от небольших изменений алкильных радикалов 
как, например, переход от метила к этилу, меняется не только сила 
действия, но и его направление. Это обстоятельство служило основой 
для исследования влияния замены третичных аминов с алкильными 
радикалами на амины гетероциклического ряда.

I В настоящем сообщении приводятся данные по синтезу некото­
рых пиперидил- и пирролидилэтиловых эфиров двухосновных карбо­
новых кислот:

М- СН,֊СН2 О-С-(СНа)п-С-О сн։-сн2

о о

I СН։-СН1-О-С-(СНа)п-С-О—СН։-СН։-|М

о о
I Как известно, подобное замещение третичных аминов на гете­
роциклические в ряду других аминоэфиров часто приводит к более 
глубоким изменениям, чем это имеет место при замене у третичного 
азота одних алифатических радикалов на другие.

73



Синтез аминоэфиров осуществлен взаимодействием пиперидилу 
пирролидилзтанолов с хлорангидридами соответствующих дикарбоно­
вых кислот в среде абсолютного бензола.

Действием пиперидина на этиленхлоргидрин был получен пипе­
ридилу, анол по методу Вассалиадеса (2). Получение ппрролилилэтанола 
осуществлено взаимодействием дибромбутана и моноэтаноламина в 
присутствии едкого кали в среде этилового спирта с выходами от 40 
до 48%.

Полученные аминоэфиры, некоторые физико-химические констан- 
гы которых приведены в таблице, представляют собой высококипящие 
маслообразные жидкости, хорошо растворимые в органических ра­
створителях.

Для фармакологических исследований были приготовлены водно- 
растворимые соли- -хлоргидраты, оксалаты, иодметилаты и иодэтилаты. 
Данные предварительных фармакологических испытаний четвертичных 
солей этих аминоэфиров показывают высокую курареподобную ак­
тивность некоторых предс. авителей этого ряда соединении. Данные 
подробных биологических исследований будут опубликованы отдельно.

Экспериментальная часть. Пирролидил этанол. В 0,5-литровую 
колбу, снабженную обратным холодильником, механической мешал­
кой и капельной воронкой, помещалось 10 J г (0,46 моля) дибромбута­
на, растворенного в 200 мл абсолютного этилового спирта. К нему 
же прибавлялось 58 г свежеперегнанного моноэтаноламина. Смесь при 
перемешивании кипятилась на масляной бане (температура бани 110- 
120°) в течение 2—3 часов, после чего было прибавлено 56 г (I моль) 
порошкообразного едкого кали и кипячение продолжалось еще 6—8 
часов. После охлаждения образовавшийся бромистый калий отфиль­
тровывался. Фильтрат подвергался фракционировке из колбы Клайзена 
с дефлегматором (высотою 30 сзс). При этом была отобрана фракция, 
кипящая при 156 180 /680 мм. После повторной перегонки темпера­
тура кипения 175—180'7680 мм. Выход 15 г или 48Р/О теорети­
ческого количества.

Пиперидил- и пирролидилэтиловые эфиры двухосновных карбо­
новых кислот. К охлажденному льдом с солю раствору 10 г хлоран- 
гидрила кислоты в абсолютном бензоле прибавлялся из капельной во­
ронки бензольный раствор аминоспирта (20%-ный избыток). Смесь 
оставлялась на ночь и затем нагревалась при 100 — 110° влечение 8—12 
чтсов. После охлаждения продукт реакции обрабатывался насыщен­
ным раствором карбоната калия и выделившийся при этом бензоль­
ный слой отделялся, а остаток экстрагировался бензолом. После вы­
сушивания и отгонки растворителя остаток перегонялся в вакууме. 
Выходы аминоэфиров составляют от 40 до 70% теоретического коли­
чества.

Выводы. I. Взаимодействием дибромбутана и моноэтаноламина в 
<реде абсолютного этилового спирта и при присутствии едкого калн 
получен пирролидилэтанол с выходом от 40 до 48%.
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2. Действием пиперидил- и пирролидиламиноэтанолов на хлоран- 
тидриды семи двухосновных карбоновых кислот были получены соот­
ветствующие аминоэфиры.

| Институт тонкой органической химии
Акацемни наук Армянской ССР
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Ւնչպես արդեն նչված Է ե րյ Լ յ նախորդ հ ա ւլ որ դ ումն ե ր ի դ մեկոէմ մի ր ան ի երկ- 
հիմրանի կա ր րոնաթ թ ոլնե ր ի ШմինոԷ и թ երների րիմ իական կաո ուդված րի և ն ր ան у
ֆար մակոքո 
որ տդ п tn ի I

դիական ա դդե դութ յա՛հ կասլին վհրարերոդ տւ1յէսլներն ասու՜մ են ա
ատաքների մոտ կանդնած սադ ի կա լհ ե ր ի րադա у ր ու. ո Լ կա ո ուդվածր ր

հ ան դ ի սան ո է.մ են կարևոր մոմենտներիդ մեկր, նրանդ ակտիվության ր ար ձ ր ա у մ ան կամ 
ն վ ա դ ե у մ ան Հ ա /Հ ա ր է

քԼյսպես Օրինակ' ապոտի ատոմների մոտ կանդնած էԱչկիլ ք*ա 1 Ւ՚ւ ալների if ե ծագու՜մր 
•քեթիլիրյ մինչև ե թ ի J ք1 կախված մոլեկուլի մնտրրսծ մասի ր ա դ տ դ ր ու թ յ ո լ’հ ի у ք ե ր ր ե մն 
ւսանոէ՜մ է դեսլի միակության ակտիվության ր ա ր ձ ր ա րլ nt մ ր է իսկ ե ր ր ե մն էլ րն դ հ ա կ ա ո ա կ ր 
հան դե րյնոէմ է ակտիվության ի հ ե у մ ան ;

/’ նկատի ուՆ են •s ան ч ш J ան ր ը ե ն սլա տակ и ւ.ն Լն <ս լ и սլարդելոէ

կոլոդիակտն ա դ րլ ե դ ո լթ յան րի ո փ ո խ ո Լ թ յ ունն ե ր ր , երկհիմրանի կ ա ր ր ոն ա թ թ ո ւն ե ր ի րլ ի ա լ - 
կի լամ ինոալկի լ Էսթերների րլ ի ա լկ ի լ ամին ույին ի» մ ր ե ր ր у ի կ լի կ ա մ ինն ե ր ո էք փոխարինելիս,

սինթեդված են եղել պ ի պ ե ր ի դ ի լ ո ւ՜ и/ իրր г / ի դ /» / Է թ ի յ Լ иթ ե րն ե ր 
թ թու՜ներ ի ( սկսած и ru թաթ թվիդ մինչև и Լ ր աу ին ա թ թ ո է՜) !

Ամ ին ո Է и թ ե րն ե ր ի սի ն թ ե դե իրականադվել Է սլ ի սլ ե ր ի րլ ի լ ո

եր/լհիմրանի կարրոնա-

պիրրոլիդիլէթանոլների
և համասլատասխան թթուների ր լ ո ր ան > ի դ ր ի դն ե ր ի էի ո ի» ա դ դ ե у ո ւ թ յ ան ճանապարհո 
Նրանր ի ր են у ի у ն ե ր կ ա յ ա դն ո ւ մ են րարձր ե ո մ ան աստիճան ունեդոդ յուդանման \եդու 
ներ և լավ լու^ւխւ մ են օրդանական լս լ ծ ի չն ե ր ո ւմ:

Նրանկ մի րանի ֆիդիկա- րՒյՒսրկան հաստատոէ ններր րևրվում են աղյուսակում՝
U in ֆա րմ ակո լող ի ական ли и ու մն ա и ի ր ո ւթ յ ունն ե ր ի տվյալների այ

ամ ինոէսթ ե րնե ր ի չորրորդային ամոնիակային ադերիրլ մի րանիսր րլուրլա րե ր ում են րարձր 
կ и t ր ա ր են tf ան ա կա ի վ ու թ յոէ.ն !

ք* ի ո լո դ ի ա կան ա դ դ ե րլ ո ւ թ յ ան մանրամասն ուսումնասիրությունների արդյունրնևրր 
կհադորդվեն աոանձին:

Л ИТЕРАТУРА — ԴՐԱԿԱՆՈՒԹՅՈՒՆ
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