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А. Л. Мнджоян, академик АН Армянской ССР, В. Г. Африкян и А. А Дохикян

Исследование в области производных п-алкоксибензойных 
кислот

Сообщение XIX. Некоторые аминоэфиры п-алкокситиобензойных кислот 

(Представлено 8. II 1960)

О роли двухвалентной серы в биологической активности ряда 
серусодержащих лекарственных средств можно убедиться на примере 
тиокаина, тиолюминала, тифена и многих других соединений, которые ос сохранением характера действия отличаются от своих кислородных 
аналогов, в большинстве своем, более высокой активностью и срав­
нительно низкой токсичностью.

Наблюдаются также случаи, когда замена кислорода на серу 
придает соединениям новые свойства. Так, иприт обладает сильным 
нарывным действием. Имеется указание, что он задерживает рост эк­
спериментальной опухоли, оказывая своеобразный биологический эф­
фект на клетки, который противодействует влиянию канцерогенного 
вещества. Всех этих свойств лишен кислородный аналог иприта.

Очевидно эти данные о двухвалентной сере привлекли внимание 
исследователей, поэтому за последние годы серусодержащне соедине­
ния стали объектом широких исследований.

Ранее нами совместно с Э. Р. Багдасарян и А. Н. Оганесян I1) был 
получен ряд тиоэфиров п-алкоксибензойных кислот с аминоспиртами 
различного строения. Наряду с курареподобными, анестетическими и 
прочими свойствами эти соединения проявляли также холинолитиче- V ское действие, которое во многих случаях превосходило действие 
своих кислородных аналогов.

Задачей настоящей работы являлось расширение исследований в 
области тиоэфиров п-алкоксибензойных кислот и выявление некото­
рых закономерностей по связи строения алкаминоалканольных остат­
ков с действием для сравнения с кислородными аналогами. Таким об­
разом был осуществлен синтез а, ^-диметил-у-диалкиламинопропило- 
вых эфиров п-алкокситиобензойных кислот
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кислородные аналоги которых, в частности, производные п-бутокси- 
и п-изобутоксибензонных кислот (2), будучи эффективными холиноли­
тическими соединениями нашли выход в практическую жизнь.

Тиобензойные кислоты были получены взаимодействием хлоран- 
гидридов п-алкоксибеизойных кислот с бисульфидом калия. Калиевые 
соли вводились в реакцию с диалкиламиноалкилхлоридами в среде су­
хого толуола и аминоэфиры выделялись фракционной перегонкой в 
вакууме (3).

Для биологических исследований были приготовлены хлоргидра- 
ты и иодалкилаты, представляющие собой некристаллизующиеся тя­
гучие масла.

Некоторые физические свойства полученных соединений сведены 
в табл. 1 и 2.

Исследование фармакологических свойств, проведенное Н. Е. Ако­
пян в фармакологическом отделе нашего института, показало, что 
группа в целом проявляет выраженное никотинолитическое действие, 
изученное по способности препаратов понижать ацетилхолиновые со­
кращения прямой мышцы живота лягушки. Увеличение алкоксиради­
кала в кислотной части молекулы повышает действие. Наибольшей 
активностью обладают соединения с изопропильным и изобутильным 
радикалами. Выраженная никотииолитическая активность производных 
п-изобутоксибензойной кислоты согласуется с данными для кислород­
ных аналогов.

Изученные соединения обладали также ганглиоблокирующим 
действием, уменьшающим или полностью снимающим эффекты раз­
дражения блуждающего нерва. В основном четвертичные соли силь­
нее соответствующих хлоргидратов. Отдельные препараты проявляют 
выраженное гипотензивное действие.

Институт тонкой органической химии
Академии наук Армянской ССР
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