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Исследование в области простых аминоэфиров

Сообщение II. Синтез 1-лиалкиламиноэтиловых эфиров -трехзамещенных 
этиловых спиртов.

(Представлено 1. VIII. 1959)

Хорошо известна фармакологическая активность аминоэфиров 
различных органических кислот (Г), а также некоторых изомерных им 
по структуре эфиров аминокислот (II). Некоторые простые аминоал- 
киловые эфиры (III , соответствующие по структуре активным холи- 
нолитикам, например, аминоэфира.м дифенилуксусной и бензиловой 
кислот, также обладают биологической активностью П
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Вероятно сходством структур всех трех классов соединений (оди­
наковый углеродный скелет) и обусловлена их фармакологическая 
активность. Необходимо отметить, что аминоэфиры, простые амино­
алкиловые эфиры и эфиры аминокислот синтезированы из крайне раз­
личных кислотных и спиртовых компонентов. Они содержат, несмотря 
на одинаковый углеродный скелет, разнообразные функциональные 
группы, наличием которых в молекуле определяются растворимость, 
основность, гидролизуемость и другие физико-химические свойства. 
Поэтому замена группы С = О в аминоэфирах на метиленовую простые 
эфиры) может вызвать определенные изменения некоторых евший, 
препаратов, при сохранении их общебиологической ценности.
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Продолжая наши исследования в области аминоэфиров трехза. 
мешенных уксусных кислот, мы синтезировали диалкиламиноэтило­
вые эфиры 3, 3, 3-трехзамсшенных эти овых спиртов, представляющие 
собою ранее синтезированные диалкиламиноэтиловые эфиры диалкид, 
фенил- и дпфеиилалкилуксусных кислот, в которых группа СО за­
менена метиленовой (2|.
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Литературные данные позволяют предполагать, что биологи­
ческая активность синтезированных соединений представит опре­
деленный интерес. В частности, заслуживает внимания структурное 
сходство синтезированных нами аминоэфиров с активными протино- 
гистаминными препаратами, например, бенадрилом.
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Для получения вышеприведенных соединений алкоголяты р, (3, 
диалкилфенил- и 3, 3, 3-дифенилалкилэтанолов, синтезированных ранее 
нами, конденсировались с диалкиламиноэтилхлоридами (3).
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I К=СН։; С2НГ,; К' = С,Н,; И"=СН,; С..Н,; С,11,; С,НВ.

II Р=СН4; С..Н,; R' к !Г = СН.,; С..11,; С,Н;: С4Н։.

Металлический натрий реагирует с ^-трехзамещенными этиловыми 
спиртами чрезвычайно трудно. Даже с металлическим калием в среде 
кипящего абсолютного бензола образование алкоголята происходит зи 
15—20 часов. При применении абсолютного толуола время образования 
алкоголята сокращается, причем замечено, чго спирты с меньшими 
углеводородными радикалами реагируют в тех же условиях гораздо 
быстрее.

Синтезированные эфиры охарактеризованы в виде хлоргидрагов и 
четвертичных аммониевых солей.
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Экспериментальная часть. Д.иалкиламиноэтнловые эфиры 
^.диалкилфенил- и уЬ-дифенилалкилэтанолов. В колбу, снабжен­
ную механической мешалкой, обратным холодильником с хлоркаль­
циевой трубкой и капельной воронкой, помешают 0.05 моля 3,3. 3- 
трехзамешенного этилового спирта, растворенного в 75 ил абсолют­
ного толуола. Быстро вносят в колбу 2 г металлического калия, на­
резанного мелкими кусочками. Смесь кипятят 2 8 часов, до полного 
растворения калия. Немного охладив колбу толуол не должен ки­
петь) прибавляют через капельную воронку 0,06 моля диалкиламнно- 
угилхлорида. Реакция сильно экзотермнчна. Почти сразу же выпадает 
осадок хлористого калия. Для завершения реакции смесь кипятят епь 
4—6 часов. Охлажденную смесь сливают на воду, экстрагируют дважды 
эфиром, эфирно-толуольные экстракты промывают избытком 10° 0 со­
ляной кислоты. Аминоэфир выделяют из солянокислых растворов содой, 
затем экстрагируют его в несколько приемов 250 мл эфира. Эфирные 
экстракты высушивают над прокаленным сульфатом натрия, остаток 
после отгонки эфира перегоняют в вакууме.

Полученные аминоэфиры —высококипяшие жидкости, окрашенные 
в светло-желтые тона, иногда имеют приятный запах.

Выходы и физико-химические свойства полученных соединении 
приведены в таблицах.

Хлоргидраты аминоэфиров получены действием на их эфирные 
растворы сухого хлористого водорода, растворенного в эфире. Хлор- 
гидраты представляют собою белые кристаллические вещества, однако 
многие из них сильно гигроскопичны, вследствие чего выпи тают в виде 
масел.

Четвертичные соли получены действием йодистого метила и 
подпетого этила на эфирные растворы аминоэфиров. Соли выкристал­
лизовываются из эфира, часть выпадает в виде тяжелых масел.

Выводы. Конденсацией алкоголятов 3, 3, 3-трехзамещенных 
этиловых спиртов с диалкиламиноэтилхлоридами синтезирован ряд но­
вых аминоэфиров, интересных в аспекте их биологической активности

Институт тонкой органической химии 
Академии наук Армянской ССР
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