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В статье приводятся сведения о методах синтеза непредельных аминодиэфиров, являющихся клю-
чевыми полупродуктами в синтезе N-замещенных 2,5-диметилпиперидин-4-онов, в том числе 
1,2,5-триметилпиеридин-4-она. Разработанный способ включает взаимодействие метилового эфи-
ра метакриловой кислоты с алкил(алкенил)аминами. Полученные N-алкил(алкенил)-(2-метил-2-
карбметоксиэтил)метиламин присоединяют к ацетоуксусному эфиру, находящемуся в енольной  форме. 
Установлены оптимальные условия получения N-алкил(алкенил)-(2-метил-2-карбметоксиэтил)метила-
минов. Данные анализа с применением газо-жидкостной хроматографии показали, что при комнатной 
температуре реакция затягивается в полярных растворителях на 2-е суток. В неполярных растворителях 
реакция проводится с одновременной отгонкой воды в виде азеотропа с растворителем. Увеличение вели-
чины радикала у атома N мало сказывается на скорости реакции. Введение аллильного радикала у атома 
азота, очевидно, вследствие стерических затруднений  приводит к снижению реакционной способности 
моноэфира с аллильным радикалом при конденсации с ацетоуксусным эфиром. Методом спектроско-
пии ПМР изучено  строение (1-метил-2-карбэтоксиэтен)-(2-метил-2-карбометоксиэтил)метил-амина. 
Изучение влияния хиральности на спектры ЯМР показало, что если в молекуле органического соеди-
нения имеется асимметрический атом углерода, то это может приводить к исчезновению магнитной эк-
вивалентности соседних протонов или групп протонов.  Наличие асимметрического атома углерода в 
ß-положении к аминогруппе енамина  приводит к исчезновению магнитной эквивалентности соседних 
протонов, которые наблюдаются в виде двух квартетов. Для енаминодиэфиров равновесие сдвинуто в 
сторону транс-S-цис конформера, где пространственных затруднений меньше.
Ключевые слова: метилметакрилат; ацетоуксусный эфир; енаминоэфир; транс-S-цис-
конформер; 1,2,5-триметилпиперидин-4-он; 2,5-диметилпиперидин-4-ол; анестестезирующая 

активность; рихлокаин.

-



62

-

�e article provides information on the methods for synthesis of unsaturated aminodiesters, which 
are the key intermediates in the synthesis of N-substituted 2,5-dimethyl-piperidin-4-ones, including 
1,2,5-trimetilpieridin-3-one. �e developed method includes reaction of methyl ester of methacrylic 
acid with alkyl (alkenyl) amines. �e obtained N-alkyl(alkenyl)-(2-methyl-2- carbmetoxyethyl) 
methylamine are attached to acetoacetic ester being in the enol form. �e optimal conditions for synthesis 
of N-alkyl(alkenyl)-(2-methyl-2-carbethoxyethene)methylamines have been established. Results of gas 
chromatographic analysis has showed that, at room temperature, the reaction in polar solvents is delayed 
for two days. In non-polar solvents, the reaction runs with simultaneous distillation of water as an azeotrope 
with the solvent. Increase of the radical size at N atom has little e�ect on the reaction rate. Introduction 
of allyl radical at the nitrogen atom, apparently due to steric hindrance, resulted in lower reactivity of 
the monoester with allyl radical by condensation with acetoacetic ester. �e structure of (1-methyl-2-
carbethoxyethene)-(2-methyl-2-carbmethoxyethyl) methylamine has been studied by PMR spectroscopy. 
Study of the e�ect of chirality on the NMR spectra showed that, if the molecule of the organic compound has 
an asymmetric carbon atom, it may lead to the disappearance of the magnetic equivalence of neighboring 
protons or group of protons. Presence of an asymmetric carbon atom in ß-position to the amino group of 
enamine leads to the disappearance of the magnetic equivalence of the neighboring protons is observed 
in the form of two quartets. For enaminodiesters, equilibrium is shi!ed toward the trans-S-cis conformer 
where less steric hindrance is pronounced.
Keywords: methyl methacrylate; acetoacetic ester; enaminoester; trans-S-cis-conformer; 

1,2,5-trimethylpiperidin-4-one; 2,5-dimethyl-piperidin-4-ol; anesthetic activity; rihlokain.
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