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(北京医学院药学系)

本文报道用高锰酸钾在碱性溶液中氧化 3一甲硫基一5一经 基书
一甲基

一1
,

2
,

4一三嗓 (8)

以合成 3一甲矾基巧
一
经基

一
于甲基一1 , 2

,

企三嗓(13)
,

后者在缓和条件下经亲核性取代反

应制得一系列 于取代一5一经基
~ 6

-

甲基一1 ,

2
, 4一三嗓类化合物 (1)

.

为研究 1 , 2 , 4 一三嗦类化合物生理活性
,

拟合成 (1)类化合物
.

3一琉基巧
-
经基--6

一甲

基一1
,

2
,

4一三嗓 (黝
,

3一甲硫基一卜经基
一6一甲基一1 , 2

,

4一三嚓 (3)
,

孚 乙硫基
一
5-- 经基

一6 一甲

基一1
, 2 ,

4一三嵘拗 及 3-- 节硫基
一5 一经基

一6一甲基一1
,

2
,

4 一三嗓(5) 均 已合成
〔‘, , 」。
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但 孚氨基或 3 一取代胺基的化合物 (如 6 ~ 10) 及 3-- 烃氧基化合物 (如 n
,

1黝则均较难制

备
,

通过琉基或甲硫基进行取代反应
,

条件要求高或有一定限制
.

例如化合物 6
,

7 系经

过 2 氨解
〔3]
及阱解 [41 而 获得

.

又 如 化 合 物 6 和 1 【R 一习习H残瓦
,

N H CH 。 ,

N (C H刃
:

〕
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G ut 等
〔曰通过 3 分别 与醋酸按

、

苯胺醋酸盐
、

甲胺醋酸盐
、

二 甲胺醋酸盐进行固相熔融反

应而获得
.
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〔7] 用氯氧化 3一甲硫基毗吮骄 口
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合成 3一甲飒基毗咤骄 〔2
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但由于该化合物具有非

常高的反应活性
,

企图分离游离状态的讽未获成功
.

我们用 3 多 高锰酸钾于碱性溶液中
,

室温氧化 3 合成了 13
,

而后经亲核性取代反应

以制备 1 类化合物
.

实验结果证明 18 的反应活性较强
,

与氦
、

水合脐
、

对 甲苯胺
,

异丁胺
、

价
1 97 8 年 1 0 月 1 8 日收到

。



化 学 学 报 3 8 卷

乙醇钠
、

酚钠于无水 乙醇中
,

水浴回流即可完成反应
,

分别得到 6
,

7
,

8
,

9
,

11 和 1 2
.

13 与

六氢毗陀于油浴回流也能完成反应
,

得到化合物 10.
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牛三嗓(l 3 )的合成

2 克 3 用 6 0 毫升 O
.

SN 氢氧化钠溶解
,

在搅拌下于室温滴加 3 界 高锰酸钾
,

直至紫

色不消失
.

反应完成后加入亚硫酸氢钠除去溶液的紫色
,

过滤
.

滤液中和至 p H 7、 8
,

于

4 5℃ 减压浓缩至干
.

用无水 乙醇浸提数次
,

浸提液减压浓缩近干
,

于 oo C 用 1
.
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,

滤除未反应之原料
.
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,
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.
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熔点 1 26 ~ 12 8o C’ (分解)
,

保存于五氧化二磷真空干燥器 中
,

长期放置未发

生变化
.
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13 与氨的反应
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,
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.
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.
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,
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13 与水合麟
、

对甲苯胺
、

异丁胺
、

六氢毗咤
、

乙醇钠
、

酚钠反应 以合成化合物 7 ~ 12 的

方法
,

基本与制备化合物 6 相同
,

产物的元素分析数据
、

熔点等列于下表
.
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,
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.
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.
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qqq o l王go oN 。。 5 9
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444

资

熔点均未校正
.

科 用过最六氮毗吮油浴回流 3 小时
.
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