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Abb. 2: Fern-IR-Spektren von 2 - CoCl, (a), 2 * ZnCl; (b) und 2 - FeCl, (¢); in KJ

Anschrift: Doz. Dr. R. Haller, 7800 Freiburg i.Br., Hermann-Herderstr, 9 [Ph 134]

Y.S. Sadanandam, P.B. Sattur und G.S. Sidhu

Synthese und Pharmakologie von N-Chloracyl-benzylaminen.

Aus dem Regional Research Laboratory, Hyderabad (Indien)
(Eingegangen am 13. Dezember 1971).

Eine Reihe von N-Chloracyl-benzylamin-Derivaten wurde hergestellt und an Miusen ihre pharma-
kologische Wirkung auf das Zentralnervensystem sowie die antikonvulsive Wirkung bei Elektro-
schockanwendung gepriift.

N-Chloroacyl-benzylamines

A number of N-chloroacyl-benzylamines have been synthesised and tested for their action on the
Central Nervous System and anticonvulsant action against electroshock seizures in mice.

N-Chloracyl-benzylamine (I), die aus Benzylaminen (Tab 1.)!:3) und Chloracetyl-
beziehungsweise 2- und 3- Chlorpropionylchlorid zu gewinnen sind, stellen Zwischen-
produkte bei der Synthese von N-Aminoacyl-benzylaminen (II) dar. Sie sollten auf-

1 A. McCoubrey, J. chem. Soc. (London) 1951, 2931.
2 R. Leuckart und H. Janssen, Ber.dtsch. chem. Ges. 22, 1409 (1889).
3 AW, Ingersoll, Org. Syntheses Coll. Vol. 2, 503 (1943).
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305/72 N-Chloracyl-benzylamine 901

grund ihrer strukturellen Ahnlichkeit mit N-Benzyl--chlorpropionamid®) eine anti-
konvulsive Wirkung gegen den Elektroschock bei Mausen besitzen.

R? R! R? R!

! i
R:j@/CH-I:I-CO-Y-CI R’@CH-l}I-co-Y-u z

: :
R R B! :

1 1I

R! = H, CHy, C;H;, und n-CgHy,
R? R® u. R* = H, CH;, OCH,, -O-CH,-0O- und Cl
RS = H, CH;, C,Hs, und CgHy,
Y = -CHp~, ~CH~, ~CH,"CH,"
CH;

'N/ = Sekundire Amine

Beschreibung der Versuche

Allgemeine Vorschrift zur Darstellung von N-Chloracyl-benzylaminen (I) aus Chloracyl-chloriden
und Benzylaminen

Unter Riihren wurde zu einer Suspension von Benzylamin (0,1 m) in wifr. Natronlauge (8 %,

200 ml) tropfenweise frisch destilliertes Chloracyl-chlorid bei 0, 5° hinzugegeben. Man lief noch
zwei Std. bei Raumtemp. weiterriihren. Das Reaktionsgemisch mu8 alkalisch reagieren. Die festen
Bestandteile wurden abgetrennt, mit verd. Salzsiure und anschlieBend mit Wasser gewaschen. Nach
dem Trocknen wurde aus einem geeigneten Losungsmittel umkristallisiert. Fliissige oder niedrig
schmelzende Produkte wurden in Ather aufgenommen und nach dem Abdampfen des Athers
fraktioniert.

Pharmakologisches Screening

Die in Tab. 2,3 und 4 beschriebenen Verbindungen wurden zuerst in den Riker Laboratories,
Northridge, California, USA, und ebenfalls am Pharmazeutischen Institut Seth. G.S. Medical
College, Bombay (Indien), auf ihren Einfluf auf das Zentralnervensystem und ihre antikon-
vulsive Wirkung gegeniiber Elektroschock bei Miusen getestet. Keine von diesen schiitzte vor den
Auswirkungen des Elektroschocks. Thre Wirkung auf das ZNS war in den meisten Fillen dimpfend.
Bei allen Versuchstieren konnte sowoht Hyper- als auch Hypoaktivitit, Ginsehautbildung (Pilo-
erection), Juckreiz (irritability) und Abnahme der motorischen Aktivitit beobachtet werden.

N-(2-Chlorpropionyl)}<x-methylbenzylamin und N-(2-Chlorpropionyl)--ithyl-3,4-dichlor-
benzylamin (Nr. 3 und 15 in Tab. 3) zeigten milde schlaterzeugende, antipyretische und ptotische
Wirkungen. Weitere Untersuchungen sind in Vorbereitung.

4 S. Kushner, R.1. Cassell, J. Morton and J.H. Williams, J. org. Chemistry 16, 1283 (1951).

Anschrift: Dr. Y.S. Sadanandam, Regional Research Laboratory, Hyderabad -9 (Indien) [ Ph 135]



