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ПРОИЗВОДНЫЕ ПО АМИНОГРУППЕ 
1-БЕНЗИЛ-2-МЕТИЛТРИПТАМИНА

Н. Л. НАМ, И. И. ГРАНДБЕРГ, В. И. СОРОКИН

(Кафедра органической химии)

С целью поиска новых физиологически активных со
единений синтезирован ряд ацильных производных по ами
ногруппе 1-бензил-2-метилтриптамина.

Известно, что триптамины 
[3-(β-аминоэтил)индолы] и их 
производные обладают край
не разнообразным действи
ем на биологические объек
ты [3-7, 9, 10]. Большой ин
терес представляют данные
о действии триптамина на 
центральную нервную систе
му [8]. Ряд авторов выдвину
ли гипотезу о существовании 
триптаминовых рецепторов в 
центральной нервной систе
ме [11], а позднее [12] было 
доказано наличие триптами
новых рецепторов в различ
ных отделах спинного и го
ловного мозга. Особенностя
ми действия триптаминов на 
центральную нервную систе
му являются их способность

вызывать сокращение глад
комышечных органов, усиле
ние действия снотворных 
препаратов, повышение ар
териального давления, по
нижение сопротивляемости 
организма к действию иони
зирующей радиации и т. д. 
Наиболее изученным в на
стоящее время является се
ротонин (5-окситриптамин). 
Он обладает исключительно 
сильным и многосторонним 
действием на организм. Хо
рошо известен и даже вы
пускается фармакологичес
кой промышленностью N- 
ацетил-5-метокситриптамин 
(мелатонин), являющийся 
регулятором сна у человека. 
В настоящее время синтези
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ровано большое количество 
физиологически активных 
производных триптаминов, 
замещенных как в бензольной 
части индольного ядра, так и 
имеющих заместители у ато
мов аминогруппы и при а- и 
Р-углеродных атомах боковой 
цепи. Тем не менее исследо

Экспериментальная часть

ИК-спектры сняты на при
боре Perkin-Elmer-577 в 
КВг, УФ-спектры зарегист
рированы на спектрофото
метре Specord-M в СН3ОН. 
ПМР-спектры сняты в 
ДМСО-de на приборе Bruker- 
WM-250. Хроматографию 
проводили на пластинках си- 
луфол, проявление — йодом.

1-Бензил-2-
метилтриптамин

В 2-литровую колбу, снаб
женную мощным обратным 
холодильником, помещают

вания и поиск новых препа
ратов продолжаются.

На базе разработанной 
нами ранее реакции [1] мы 
получили 1-бензил-2-метил- 
триптамин (1) и далее син
тезировали ряд его ацильных 
производных по аминогруп
пе обычными методами.

800 мл метанола, 100 мл 
воды, 235 г (1 моль) хлоргид- 
рата а-бензилфенилгидрази- 
на, 136 г (1 моль) трехводно
го ацетата натрия и нагре
вают до кипения. К смеси 
прибавляют раствор 121 г 
(1 моль) у-хлорпропилметил- 
кетона в 100 мл метанола [1] 
со скоростью, чтобы смесь 
энергично кипела. Реакцион
ную смесь нагревают до ки
пения еще 6 ч и затем отго
няют растворитель на ротор
ном испарителе. Остаток 
растворяют в смеси 1200 мл 
воды и 30 мл концентриро
ванной НС1 и экстрагируют
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от нейтральных примесей 
дважды 300 мл эфира. Водный 
раствор фильтруют, подще
лачивают раствором 80 г плав
леного едкого натра в 300 мл 
воды. Выделившийся трипта- 
мин экстрагируют дважды го
рячим бензолом по 350 мл, и 
бензольные вытяжки разгоня
ют в вакууме. Получено 214 г 
(81%) триптамина с Ткип. 176— 
179°/1 мм, закристаллизовы- 
вается при стоянии, Тпл. 54°С 
(из смеси бензол-гексан) [2].

1-Бензил-2-метил-N-
ацетилтриптамин (1а)

Смесь 0,015 моля (3,96 г) 1- 
бензил-2-метилтриптамина и 
0,025 моля (2,55 г) уксусного 
ангидрида нагревали на во
дяной бане в колбе с обрат
ным холодильником в тече
ние 0,5 ч, затем добавили 
30 мл воды и нагрели до ки
пения. После охлаждения 
слили воду с густого масла, 
залили заново водой и оста
вили на ночь в холодильни
ке. Закристаллизовавшееся 
масло перекристаллизовыва- 
ли из смеси бензол-гексан. 
Получено 3,52 г (77%) про
дукта, Тпл 120-122°С.

ИК-спектр, v, см-1: 3350, 
1640, 1550.

УФ-спектр λнм (lg е): 226 
(4,62), 278 (3,88), 286 (3,94), 
294 (3,90).

ПМР-спектр: 1,6 м.д., с. 
(СН3СО); 2,3 м.д., с. (2-СН,); 
2,85 м.д., т. (а-СН2); 3,25 м.д., 
д.т. (β-СН2); 5,35 м.д., с. (N-

СН2); 7,65 м.д., с. (NH); 7,0— 
7,5 м.д., м. (аром.).

Rf 0,38, бензол:ацетон (3:1).
Найдено, %: С 78,13; Н 7,49; 

N 9,17; C20H22N2O.
Вычислено, %: С 78,43; 

Н 7,19; N 9,15.
1-Бензил-2-метил-N-

бензоилтриптамик (16)
К 0,01 моля (2,64 г) 1-бен- 

зил-2-метилтриптамина в 
10 мл абс. пиридина медлен
но прикапывали при хоро
шем размешивании 0,01 моля 
(1,41 г) хлористого бензоила. 
Смесь оставляли на сутки. 
Добавляли 30 мл воды и под
кисляли разбавленной НС1 
до слабокислой среды. С вы
павшего густого масла сли
вали воду, масло смешива
ли с 20 мл воды и нагревали 
до 80°С в течение 5—10 мин 
при тщательном размешива
нии. Затем смесь охлаждали 
и воду декантировали. Мас
ло растворяли в минималь
ном количестве бензола (при
мерно 6 мл) и добавляли 5 мл 
гексана. Оставляли на сутки 
в холодильнике. В расслоив
шуюся, но не закристалли
зовавшуюся смесь добавляли 
15 мл эфира. Через 1 ч все 
закристаллизовывалось. По
лучено 2,9 г (79%) продукта, 
Тпл 124-125°С.

ИК-спектр, v, см-1: 3220, 
1625, 1530.

УФ-спектр. λ, нм (lg е): 227 
(4,68), 278 (3,89), 286 (3,91), 
294 (3,87).
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ПМР-спектр: 2,3 м.д., с. 
(СН3); 2,9 м.д., т. (а-СН2); 3,5 
М.Д., т. (β-СН2); 5,4 м.д., с. (N- 
СНг); 8,4 м.д., с. (NH); 7,0-
7.7 м.д., м. (ароматика).

Rf 0,73, бензол : ацетон (3:1).
Найдено. %: С 81,50; Н 6,74; 

N 7,60; QsH^O.
Вычислено, %: С 81,52; 

Н 6,52; N 7,61.

1-Бензил-2-метил-^(п-
хлорбензоил)триптамин

(1в)

К раствору 0,01 моля (2,64 г) 
триптамина в 10 мл абс. пи
ридина прикапывали медлен
но при хорошем размешива
нии 0,01 моля (1,75 г) п-хлор- 
бензоилхлорида. Смесь 
оставляли на сутки. Далее 
нагревали на кипящей водя
ной бане в течение 0,5 ч, 
охлаждали, добавляли 10% 
НС1 до исчезновения запаха 
пиридина. Осадок отфильтро
вывали, промывали водой, 
гидрокарбонатом натрия, 
снова водой. Перекристалли- 
зовывали из смеси бензол- 
петролейный эфир. Получе
но 3,06 г (76%) продукта, Tпл 
139-141°С.

ИК-спектр, v, см-1: 3200, 
1600, 1450.

УФ-спектр, λ,  нм (lg s): 229 
(4,74), 278 (3,96), 286 (3,99).

ПМР-спектр: 2,3 м.д., с. 
(СН3); 2,9 м.д, т. (а-СН2); 3,5 
м.д., т. (β-СН2); 5,4 м.д., с. (N- 
СН2); 8,45 м.д„ с. (NH); 7,0-
7.7 м.д., м. (аром.).

Rf 0,73, бензол : ацетон (5:1).
Найдено, %: С 74,38; Н 5,86; 

N 6,89; C25H23N2OCl.
Вычислено, %: С 74,44; 

Н 5,71; N 6,95.
1-Бензил-2-мстил-М-(о-
фторбензоил)триптамин

(1г)
Синтезирован аналогично 

(1в) из 0,01 моля (2,64 г) 1- 
бензил-2-метил-триптамина 
и 0,01 моля (1,59 г) о-фтор- 
бензоилхлорида, получено 
3,54 г (92%) продукта с Тщ, 
98-99°С.

ИК-спектр, v, см-1: 3250, 
1650, 1520.

УФ-спектр, λ,  нм (lg s): 226 
(4,72), 276 (3,98), 284 (3,98), 
294 (3,98).

ПМР-спектр: 2,3 м.д., с. 
(СН,); 2,9 м.д., т. (а-СН2); 3,5 
м.д., т. (β-СНг); 5,35 м.д., с. (N- 
СН2); 7,9 м.д., с. (NH); 7,0-7,75 
м.д., м. (аром.).

Rf 0.70, бензол : ацетон (5:1).
Найдено, %: С 77.65; Н 6,16; 

N 7,22; C25H23N2FO.
Вычислено, %: С 77,72; 

Н 5,96; N 7,25.

1-Бснзил-2-метил-N-(п-
толилсульфонил)триптамин

(1Д)

Синтезирован аналогично 
(1в) из 0,01 моля (2,64 г) 1- 
бензил-2-метил-триптамина 
и 0,01 моля (1,91 г) п-толил- 
сульфохлорида. Получено 
2,4 г (54%) продукта, Тпл. 135— 
136°С.
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ИК-спектр, v, см-1: 3200, 
1590, 1310, 1140.

УФ-спектр, λ,  нм (lg г ) :  226 
(4,81), 276 (3,98), 286 (4,03), 
294 (3,99).

ПМР-спектр: 2,25 м.д., с. 
(СН3); 2,4 м.д., с. (2-СН3); 2,9 
м.д., т. (а-СН2); 2,8 м.д., т. (β- 
СН2); 5,3 м.д., с. (N-CH2); 6,9- 
7,65 м.д., м. (аром.); 10,1 м.д., 
с. (HNSO,).

Rf 0,67, бензол : ацетон (7:1). 
Найдено, %: С 72,69; Н 6,55; 

N 6,73; C26H26N2S02.
Вычислено, %: С 71,77; 

Н 6,22; N 6,70.

1-Бензил-2-метил-(1Ч-п- 
бромфенилсульфонил)- 

триптамин (1е)

Синтезирован аналогично 
(1в) из 0,01 моля (2,64 г) 1- 
бензил-2-метилтриптамина и
0,01 моля (2,56 г) п-бромсуль- 
фонилхлорида. Получено 
2,27 г (47%) продукта, Тпл. 94- 
95°С.

ИК-спектр, v, см-1: 3240, 
1580, 1325, 1150.

УФ-спектр, λ,  нм (lg s): 228 
(4,71), 278 (3,94), 286 (3,97), 
294 (3,92).

ПМР-спектр: 2,25 м.д., с. 
(СН3); 2,85 м.д., т. (а-СН2); 3,0 
м.д., т. (β-СН2); 5,3 М.Д., с. (N- 
СН2); 6,85-7,3 м.д., м. (аром.); 
10,1 м.д., с. (NHS02).

Rf 0,70, бензол : ацетон (7:1). 
Найдено, %: С 59,62; Н 4,95; 

N 5,73; C24H23N2S02Br.
Вычислено, %: С 59,63; 

Н 4,76; N 5,80.

1-Бензил-2-метил-N- 
(фенилкарбамидо)- 

триптамин (1ж)
Смесь 0,01 моля (2,64 г) 

триптамина и 0,01 моля (1,35 
г) фенилизотиоцианата в 15 
мл абс. толуола нагревали с 
обратным холодильником в 
течение 1 ч. Выпавший оса
док фильтровали, сушили, 
перекристаллизовывали из 
смеси бензол-петролейный 
эфир. Получено 3,24 г (81%) 
продукта, Тлл. 138—139°С.

ИК-спектр, v, см-1: 3120, 
1580, 1240.

УФ-спектр, λ,  нм (lg s): 226 
(4,57), 268 (4,22), 293 (3,94).
ПМР-спектр: 2,35 м.д., с. 

(СН3); 2,9 м.д., т. (а-СН2); 3,7 
М.Д., т. (Р-СН2); 5,35 м.д., с. (N- 
СН2); 9,3 м.д., с. (NH); 7,0—
7,7 м.д., м. (аром.).

R( 0,6, бензол : ацетон (5:1).
Найдено, %: С 75,2; Н 6,27; 

N 10,53; C25Н25N3S.
Вычислено, %: С 74,8; 

Н 6,26; N 10,36.
1 -Бензил-2-метил-N- 
(фенилкарбамидо)- 

триптамин (1з)
Синтезирован аналогично 

(1ж) из 0.01 моля (2,64 г) 
триптамина и 0,01 моля (1,19 г) 
фенилизоцианата. Получено 
2,81 г (73%) продукта, Тпл. 
172-173°С.

ИК-спектр, v, см-1: 3280, 
1650, 1340, 1150.

УФ-спектр λ,  нм (lg е): 230 
(4,67); 268 (3,82); 277 (3,92); 
284 (3,95); 293 (3,86).
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ПМР-спектр: 2,3 м.д., с. 
(СН3); 2,9 м.д., т. (а-СН2); 3,45 
М.Д., т. (β-СНг); 5,4 м.д., с. (N- 
СН2); 6,0 м.д., с. (NH-Ph); 8,25 
м.д., с. (NH-CO); 6,9—7,6 м.д., 
м. (аром.).

Rf 0,57, бензол : ацетон (5 :1).
Найдено, %: С 78,3; Н 6,53; 

N 10,97; C26H25N30.
Вычислено, %: С 78,00; 

Н 6,61; N 10,80.
1-Бензил-2-метил-^(о-

хлорфенилсульфонил- 
карбамидо)триптамин (1и)
Синтезирован аналогично 

(1ж) из 0.01 моля (2,64 г) 
триптамина и 0,01 моля (1,86 
г) о-хлорфенилсульфонили- 
зоцианата. Получено 3,4 г 
(70,5%) продукта, Тпл. 186 — 
187°С.

ИК-спектр, v, см-1: 3280, 
1650, 1340, 1150.

УФ-спектр, λ,  нм (lg е): 225 
(4,64); 269* (3,77); 275 (3,87); 
282 (3,92); 294 (3,85).

ПМР-спектр: 2,3 м.д., с. 
(СН3); 2,82 м.д., т. (а-СН2); 3,2 
м.д., т. (β-CH2); 5,35 м.д., с. (N- 
СН2); 6,35 м.д, с. (NH-CO); 
10,6 м.д., с. (NH-S02); 6,9-8,1 
м.д., м. (аром.);

Rf 0,6, бензол : ацетон (5: 1).
Найдено, %: С 62,21; Н 5,15; 

N 8,63; C25H24N3O3SCl.

Вычислено, %: С 62,2; 
Н 4,98; N 8,71.
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SUMMARY

In order to find new physiologically active compounds a 
number of acil derivatives by aminogroup l-benzil-2-methyl- 
triptamin were synthesized.
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