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Benzeuopunmouesunvl 61210mca OUONOSUYECKU AKIMUSHBIMU COCOUHEHUAMU, NPOSAGTAIOWUMU GbIDANCEHHYIO
NPOMUBOCYOOPOACHYIO AKIMUBHOCHb, A CyOCmpamuvl 6 Cunmese OeH32UOPUIMOYEBUH — OeH32UOPUTAMUHDL.
Ilosmomy yenvio naweti pabomovi 6vi1a paspadomra YOoOHO20 U IKOHOMUUECKU 8bl200H020 CHOCODA NOTYYeHUs
benseudpunamunos.llepgvim smanom pabomul 06110 NOTYUEHUE OKCUMADEH30peEHOHA, KOMOPbIlL 8 danbHeliuem
soccmanasnusancs 00 bewseuopuramuna. Takum oOpazomHamu Obll  HaudeH 3PexmusHblii  Memoo
soccmarnosnenus okcumadenzopenona u e2o O-npouzsoOHbIX 00 COOMEEMCMEYUe20 PopMamuod., KOmopbwiil,

KaK u36ecmno npu 2uoponuse oopasyem 6eH3uoOpUuiamuH.

Il est connu que benzgidrilmocheviny sont des substances biologiquement actives, qui présentant une activité
anti-convulsivant prononcée. C'est pourquoi tdche urgente est de fournir un procédé d'obtention
d'benzgidrilmocheviny moyen pratique et économique. Parmi les méthodes qui ont été développées
précédemment mérite une attention obtenir benzgidrilmocheviny la réaction d'benzhydrylamines avec les
composés correspondant contenant de 1'azote.
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Cependant, la préparation d'amines est procédé relativement problématique. La méthode la plus couramment
utilisée pour obtenir des amines est la réaction d'amination réductrice par le Leuckart-Wallach.
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Les principaux inconvénients de cette méthode est une température élevée et la longue duree du processus en
raison de substrat inactif aromatique carbonyle (3) qui agit sur la sortie de I'amine souhaitée (2).

A cet égard, il est apparu nécessaire de développer un nouveau procédé pour la préparation de I'amine (2).
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Nous avons attiré l'attention sur la possibilit¢ de la synthése de l'amine souhaitée par réaction d'amination
réductrice en utilisant hydroxylamine en tant que le procédé est réalisé a des températures allant jusqu'a 100 ° C
et sa durée est beaucoup plus faible que dans le cas de la réaction de Leuckart-Wallach.

Les informations les plus fréquentes lors de I'amination réductrice en utilisant comme substrats les aldéhydes
ou de cétones mais pratiquement pas d'informations sur l'utilisation de ces réactions de faible niveau de cétones
aromatiques. Seulement nous avons trouvé pres substrat carbonyle, qui est ’acétophénone [2].

La premiére étape du travail de recherche était d'obtenir la benzophénone oxime (4) [3], la deuxiéme - son
rétablissement a I'amine (2).
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Pour restaurer I'oxime (4), nous avons testé différents systémes:
NaBH,
NaBH,/TiCl;
NaBH,/ AcOH
Mg/EtOH
Mg/HCOOH
Fe/HCl
Fe/ HCOOH
LiAlH,/ Et,0O
Zn/ HCONH, /MeOH
Zn/ AcOH
Cependant, la formation d'une résine d'amine n'a pas été enregistrée dans l'un des cas. C'est pourquoi il a été
décidé de modifier le systéme Zn / AcOH, qui est souvent utilisé avec succés pour restaurer des aldoximes et
remplacé l'acide acétique par de formique qui est plus actif.
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Par suite du produit de la réaction obtenu, dont I'analyse par RMN, HPLC a montré qu'il est approprié de
formamide (5), et non une amine (2).

Puisque le groupe ester est plus facile par rapport a un groupe partant de I'hydroxyle, une tentative a été faite
de procéder a la restauration de divers dérivés O-oxime de benzophénone, une tentative a été faite de procéder a
la restauration de divers dérivés O-oxime de benzophénone en utilisant le systétme Zn / HCOOH. Pour cette
préalablement obtenus esters benzophénone oxime (6-8)

Dans la synthése des éthers de (6, 7), nous avons utilisé deux méthodes différentes: in situ et aprés isolement

intermédiaire de I'oxime (4), suivie d'une alkylation avec son [4].
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L'acétate de la benzophénone oxime (8) a été obtenu par la réaction suivante:
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D'autre réduction des dérivés d'oxime de benzophénone (8,6) également abouti a la formation de la

formamide (5) correspondant.
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Ainsi, nous avons trouvé une méthode efficace de récupération de benzophénone oxime et O-oxime a la
formamide correspondant, qui, comme on le sait, par hydrolyse forme de benzhydrylamine - substrat
benzgidrilmocheviny de synthése [5].
Des recherches complémentaires seront axées sur la préparation des benzgrilamines substitués pour leur
utilisation ultérieure dans la synthése de benzgidrilmochevin substitué.
Ce travail a été soutenu financierement par la Commande d'Etat «Science» Ne 2387 subvention RFFINe [4-

03 00743a.
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