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Сообщение XXI. Некоторые сложные эфиры тропина

(Представлено 3. 11 1960;

Многие алкалоиды, нашедшие применение в практической ме­
дицине, обладают поливалентным действием. Так, например, атропин 
наряду с выраженными холинолитическими свойствами, обладает спо­
собностью расширять зрачок, подавлять слюноотделение и т. д.

Разносторонние фармакологические свойства природных соеди­
нений послужили основой для изыскания их синтетических замени­
телей с целью получения по возможности более селективно действу­
ющих лекарственных средств. Строение атропина с одной стороны и 
ацетилхолина с другой привели к синтезу большого числа холиноли- 
тиков ряда аминоэфиров двух-, трехзамещенных уксусных кислот, не­
которые представители которых, кяк, например пропинан (1), тразен- 
тин (2), парпанит (3) и другие, обнаруживают в выраженной форме 
отдельные свойства атропина.
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Таблица 1

йодметилат йодэгилат

Анализ в %
С1 V а
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* При этой температуре происходит обугливание.



300* 10,15 10,06 27.91 27.69 27,08 26.80
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Однако, наряду с синтезом и исследованием большого числа 
аминоэфиров, содержащих алифатические аминоспирты различного- 
строения, сравнительно мало изучены аминоэфиры, содержащие гете­
роциклические аминоспирты. Даже тропин, входящий в состав атро­
пина, мало использован в синтезах селективно действующих холино- 
литиков.

Известные на сегодня эфиры тропина—тропацин (4), тропококаин 
(5) и другие не достаточно характеризуют
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значение тропина как аминоспирта. По-видимому отсутствие доступ­
ного производственного метода синтеза тропина препятствует его- 
широкому применению в исследовательских работах.

Вопрос использования тропина и других гетероциклических спир­
тов, по нашему мнению, приобретает решающее значение, так как 
направленность действия зависит как от удачного сочетания в общей 
структуре отдельных фрагментов молекулы, так и от состава и строения, 
каждого фрагмента в отдельности.

В настоящей работе мы осуществили синтез эфиров тропина с 
некоторыми из тех кислот, которые в сочетании с диэтиламиноэтано­
лом привели к применяемым в практике сильным холинолитическим 
препаратам. Надо полагать, что подобный синтез расширит наши пред­
ставления о существенном значении состава и строения аминоспирта 
в биологической активности полученных соединений и, одновременно, 
позволит при дальнейшем исследовании их свойств выяснить зависи­
мость от строения использованных кислот.

Так, были получены 3-метокси, 4-метокси., 3,4-диметокси, 3, 4, 5֊ 
три мето кси бензойные, фенил циклопентан карбо новый, (реп ил пропил ук­
сусный, фенилметилэтилуксусный, дифенил метилу ксусный, дефенил- 
пропилуксусный, флуорен 9-карбоновый эфиры тропина.

Аналитические данные и температура плавления солей получен­
ных соединений приведены в табл. I.

Элементарный анализ синтезированных соединений произведен 
сотрудниками аналитического отдела нашего института С. Н. Тона- 
канян и Л. С. Аракелян.
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Э кспериментальная часть. В колбу, емкостью 20С мл поме­
щают 0,05 моля (9,8 г) хлорангидрида фенилпропилуксусной кисло­
ты, растворенного в 40 мл сухого бензола, и постепенно при охлажде­
нии добавляют 7,0 г (0,05 моля) тропина, растворенного в 30 мл су­
хого бензола. Смесь нагревают на водяной бане в течение 6—8 ча­
сов и после охлаждения обрабатывают эфирным раствором хлористо­
го водорода для полного переведения образующегося аминоэфира 
в соответствующий хлоргидрат.

Выпавший осадок отсасывают, тщательно промывают сухим эфи­
ром и перекристаллизовывают из ацетона, осаждая эфиром.

Хлоргидрат тропинового эфира фенилпропилуксусной кислоты— 
белое кристаллическое вещество; т. пл. 110—112 .

Для фармакологических испытаний были приготовлены также 
соответствующие йодметилаты и йодэтилаты действием алии тиодитов 
на эфирный раствор аминоэфира.

Аналогично были синтезированы и остальные тропиновые эфиры.
Вывод: С целью изучения значения состава и строения ами­

носпирта в зависимости от строения использованных кислот, были син­
тезированы не описанные в литературе десять тропиновых эфиров ука­
занных кислот и были приготовлены соответствующие им хлорги- 
драты, йодметилаты и йодэтилаты.

Институт тонкой органической химии
Академии наук Армянской ССР
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