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Синтезированы 1,2,5-триметил-4-фенил-4-формилпиперндин, 2,2-днметил-4-фенил- 
4-формилтетрагидропираи и 4-феннл-4-форм1!лтетрагидропиран восстановлением со
ответствующих нитрилов хлористым оловом. Приведены результаты фармакологи
ческих исследований.

Табл. 1, бнбл. ссылок 6.

Четвертичные аммониевые соли 4-феннл-4-формил-Ы-метилпипери- 
дина обладают антиацетилхолинэстераэными свойствами [1]. Для вы
яснения влияния на эти свойства введения метильных трупп в положе
ния 2, 5 пиперидинового кольца, а также замены гетероатома в цикле 
нами синтезированы 1,2,5-триметил-4-фенил-4-формилпиперидин (I), 
2,2-диметил-4-фен1ИЛ-4-формплтетрагадропиран (II) и 4-.фенил-4-фор- 
милтетрагидропнран (III) по схеме

С,Н։ СНО С,Н. CN

I-1II IV-V1

I. X=NCHj, R и R1=CHJ, R, = H; II. Х=О, R = H, Rt н R։=CH։
IB. X=O, R, Rj и R, = H

Взаимодействием 1,2,5-триметил-4-<фенилпиперидин-4-ола, 2,2-дн- 
метил-4-феннлтетрагидропнран-4-ола н 4-фенилтетрагидропиран-4-ола 
£ хлористым тионилом получены 4-фенил-4-хлориды VII—IX, которые
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из-за легкости элиминирования хлористого водорода при перегонке 
без выделения были превращены в нитрилы IV—VI действием на них 
цианистым калием. Восстановление нитрилов осуществлено хлористым 
оловом в кислой среде.

С помощью ГЖХ установлено, что нитрилы IV—VI содержат око
ло 5—6% примеси 1,2,5-тримегил-4-феп1։л-3,4-деп1дропнперпдниа, 
2,2-диметил-4-фенил-3։4-дегнД'ропнрана или 4-фенил-3,4-дегидроппра- 
н'а, соответственно. В ПМР спектрах I—III имеется синглет, характер
ный для протона альдегидной группы .в области 9,35 м. д. Интересно 
отметить, что в ИК спектрах 1,2,5-триметил-4-фенил-4-формилпипери- 
дпна отсутствует четко выраженное колебание карбонильной группы. 
По имеющейся в [2] аналогии можно предположить, что I находится 
в альдегидо-карбониламиниом таутомерном равновесии.

Антиацегилхолинэстеразные свойства I и IV (йодметилат, цит
рат) изучались по отношению к истинной холинэстеразе. Активность 
ацетилхолинэстеразы определялась методом потенциометрического 
титрования [3]. Установлено, что четвертичные аммониевые соли I 
обладают способностью тормозить активность ацетилхолинэстеразы, 
однако по сравнению с 4-фенил-4-формил-М-метилпиперидпнам (I: 
их активность ниже на один порядок. Анальгетические свойства I—III 
слабо выражены.

Экспериментальная часть

Газо-жидкостное хроматографирование проводилось на приборе 
«Хром-4» со стеклянной колонкой длиной 2 м, в качестве твердого носи
теля использовался хромагон М-Асо, силанизированный ГМДС, жид
кая фаза—силикон ХЕ-60, газ-носитель—гелий.

Нитрилы IV—VI. К смеси 0,1 моля 1,2,5-т.риметил-4-фенил-4-пипе- 
рпдинола [4], 2,2-диметил-4-фенил-4-тетратидропиранола [5] или 
4-фенил-4-тет.рагндропиранола [6] в 50 мл хлороформа при 0—5° при
бавляют 0,15 моля хлористого тиснила. Смесь перемешивают 10—12 
час. при 20°, отгоняют растворитель, остаток нейтрализуют поташом, 
экстрагируют эфиром, промывают водой, сушат над сульфатам маг
ния. После удаления эфира 4-фенил-4-хлориды растворяют в 200 мл 
абс. ацетона и добавляют 0,16 моля цианистого калия и несколько 
кристаллов йодистого калия. Смесь при перемешивании нагревают на 
водяной бане 10—12 час. После удаления ацетона органический слой
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экстрагируют эфиром, промывают водой и сушат над сульфатом ма։- 
ния.

Альдегиды 1—111. Смесь 150 мл абс- эфира и 0,1 моля хлористого 
олова насыщают хлористым водородом, добавляют 0,05 моля нптриль 
IV—VI в 20 мл абс. эфира. Смесь продолжают насыщать хлористым 
водородом и перемешивают еще 1 час. На следующий день эфиряып 
раствор декантируют с белого осадка, кристаллический комплекс раст
воряют в небольшом количестве воды и добавляют поташ до нейтраль
ной реакции. Продукт реакции перегоняют с перегретым паром, вод
ный дистиллят насыщают поваренной солью, образовавшийся масля
нистый слой экстрагируют эфиром, сушат над сульфатам магния. Кон
станты и выходы полученных альдегидов I—III приведены в таблице. 
По ГЖХ, они являются индивидуальными веществами. В ИК спектрах 
найдены характерные поглощения карбонильной группы при 
1720 см֊1.

ՊԻՊԵՐԻԴԻՆԻ ԵՎ ՏԵՏՐԱՀԻԴՐՈՊԻՐԱՆԻ ՇԱՐՔԻ 
4-ՖԵՆԻԼ-4-ՖՈՐՄԻԼԱԾԱՆՑՅԱԼՆԵՐԻ ՍԻՆԹԵՋԸ

и. Լ. ՎԱՐԴԱՆՅԱՆ, IT. Ռ. ՐԱՎԴԱԱԱՐՅԱՆ, Լ. Լ. P-ՈՍՈհՆՅԱՆ L ժ. P. ՍԱՅԱԴՅԱՆ

Պիպերիդինի և տետրահիդրոպլանի 4-ֆենիլ-4-ցիանածանցյալներր (IV— 
VI) անագի դՒՔԼոՐՒդՒ օգնությամբ վերականգնելով ստացվել են հա
մապատասխան ալդեհիդներր' 1,2 ,5 ֊լոր իմեթիլ-4-ֆենիլ-4-ֆ որմիլպիպերի դին 
(I), 2,2-դիմ եթիլ-4֊ֆենիլ֊4-ֆորմիլտետրահիդրոպիրան (II) և 4-ֆենիլ-4- 
ֆորմիլտետրահիդրոպիրան (III)>

Ուսումնասիրված են սին թեղված միացությունների դեղաբանական հատ
կությունները։

SYNTHESIS OF 4-PHENYL-4-FORMYL DERIVATIVES OF 
PIPERIDINE AND TETRAHYDROPYRAN SERIES

S. H. VARTANIAN, M. R. BAGHDASSAR1AN, H. H. TOSSOUNIAN 
and Zh. B. SAYADIAN

By reduction of the 4-phenyl-l-cayno derivatives of piperidine and 
tetrahydropyran with stannous chloride the corresponding aldehydes, 
namely l,2,5-trlmethyl-4-phenyl-4-formylplperldine, 2,2-dimethyl-4-phe- 
nyl-4-formyltetrahydropyran, and 4-phenyl-4-formyltetrahydropyran have 
been Investigated.

The pharmacological properties of the obtained compounds have 
been investigated.
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