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(12) ОПИС ДО ПАТЕНТУ НА ВИНАХІД 

(54) ГІДРОХЛОРИДИ 1-[4-(1,1,3,3-ТЕТРАМЕТИЛБУТИЛ)ФЕНОКСИ]-3-ДІАЛКІЛАМІНО-2-ПРОПАНОЛУ  

 

(57) Реферат: 

Винахід належить до органічної хімії та медицини, конкретно до гідрохлоридів 1-[4-(1,1,3,3-
тетраметилбутил)фенокси]-3-діалкіламіно-2-пропанолу, які виявляють антимікробну дію. 
Запропоновані сполуки за рівнем антимікробної дії відносно Е.соlі та S.aureus перевищують 
препарати порівняння (ампіцилін/сульбактан, цефаклор, азитроміцин). 
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Винахід належить до органічної хімії, конкретно до нових похідних арилоксіамінопропанолу, 
а саме до гідрохлоридів 1-[4-(1,1,3,3-тетраметилбутил)фенокси]-3-діалкіламіно-2-пропанолу 
формули: 
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OH

NR . HCl

, 5 
 

де R - диметил (II), циклогексаметилен (III), які виявляють антимікробні властивості. 
Запропоновані нові речовини, їх властивості, структура та спосіб одержання в літературі не 

описані. 
На теперішній час у всьому світі реєструють значне зростання кількості захворювань, 10 

обумовлених патогенними мікроорганізмами. Не зважаючи на те, що для лікування та 
профілактики даних захворювань використовується значна кількість антибіотиків та інших 
протимікробних засобів, кількість інфекційного генезу не зменшується [1, 2]. Основними 
причинами недостатньої ефективності антимікробних препаратів є виникнення резистентності, 
ускладнення, які виникають при застосуванні антибіотиків [3]. Це робить необхідним пошук 15 
нових сполук зазначеної дії. 

Найближчими аналогами за фармакологічною дією є антибіотики цефаклор моногідрат (6R, 
7R)-7-[[2R-2-аміно-2-фенілацетил]аміно]-3-хлор-8-оксо-5-тіа-1-азабіцик-ло-[4.2.0]окт-2-ен-2-
карбонова кислота, азитроміцин та ампіцилін/сульбактан, які широко застосовуються в клініці 
для лікування інфекцій бактеріального генезу [4, 5]. 20 

Задача винаходу - пошук нових речовин, які виявляють антимікробну активність для 
створення ефективних засобів для профілактики та лікування інфекційних хвороб. 

Вирішення поставленої задачі досягається синтезом гідрохлоридів 1-[4-(1,1,3,3-
тетраметилбутил)фенокси]-3-діалкіламіно-2-пропанолу. 

Зазначені речовини одержують за наступною схемою [6]: 25 
 

O

OH

NR

O

O O

OH

NR

. HCl

HNR

HCl

(I)

(II),  (III) , 
 
де R - диметил (II), циклогексаметилен (III). 
Приклад 1. Синтез гідрохлоридів 1-[4-(1,1,3,3-тетраметилбутил)фенокси]-3-діалкіламіно-2-30 

пропанолу (II, III). 
Суміш 2,62 г (0,01 моль) епоксиду (І) та 10 % надлишку відповідного аміну (диметиламін, 

циклогексаметиленамін) в 10 мл ізопропанолу гріють на водяній бані 10 год. Реакційну суміш 
випаровують в вакуумі, залишок обробляють насиченим спиртовим розчином (ізопропанол) 
хлористого водню, додають 5 мл діетилового етеру і залишають на 10 год. при температурі 35 
+5…+8 °C. Осад фільтрують, промивають діетиловим етером, висушують. 

1-[4-(1,1,3,3-тетраметилбутил)фенокси]-3-диметиламіно-2-пропанолу гідрохлорид (II). Вихід 
2,23 г (65 %). Т. пл. 135-138 °C. Вираховано, %: С - 66,33; Н - 7,20; Сl-11,51; N-4,54. Знайдено, 
%: С - 66,28; Н - 7,17; Сl-11,46; N-4,51. 

ПМР спектр (ДМСО-d6, м. ч., ТМС): 0,67 с (9Н, 3х(СН3)), 1,30 с (6Н, 2х(СН3)), 1,69 с (2Н, 40 
СН2), 3,08 с (6Н, N(CH3)2, 2,92 м, 3,08 м (2Н, CH2N), 3,92 м (2Н, ОСН2), 4,28 м (1H, СН), 5,93 д 
(1H, ОН), 6,84 д, 7,30 д (4Н, С6Н4). 

1-[4-(1,1,3,3-тетраметилбутил)фенокси]-3-гексаметиленаміно-2-пропанолу гідрохлорид (IIІ). 
Вихід 2,90 г (73 %). Т. пл. 145-147 °C. 
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Вираховано, %: С - 66,33; Н - 7,20; Сl-11,51; N-4,54. 
Знайдено, %: С - 66,28; Н - 7,17; Сl-11,46; N-4,51. 
ПМР спектр (ДМСО-d6, м. ч., ТМС): 0,67 с (9Н, 3х(СН3)), 1,30 с (6Н, 2х(СН3)), 1,69 с (2Н, 

СН2), 1,60-1,75 м (8Н, (СН2)4), 3,06-3,16 м (6Н, N(CH2)3, 4,03 м (2Н, ОСН2), 4,28 м (1H, СН), 5,90 с 
(1Н, ОН), 6,84 д, 7,30 д (4Н, С6Н4). 5 

Приклад 2. Антимікробна активність гідрохлоридів 1-[4-(1,1,3,3-тетраметилбутил)фенокси]-3-
діалкіламіно-2-пропанолу (II, III). 

Дослідження антибактеріальної та антифунгальної дії вказаних сполук проводили in vitro 
методом серійних розведень у рідкому соєво-казеїновому поживному середовищі (бактерії) та 
середовищі Сабуро (гриби). Тест-об'єктами слугували: Staphylococcus aureus ATCC 25923, 10 
Escherichia coli ATCC 25922, Pseudomonas aeruginosa ATCC 27853, Candida albicans NCTC 
885/653. Сполуки розчиняли у 10,0 % ДМСО і досліджували в межах концентрацій 80,0-0,78 
мкг/мл (сполука І) та 10,0-0,00075 мкг/мл (сполука II). Препарати порівняння розчиняли в 0,1 М 
фосфатному буфері рН 8,0 (ампіцилін/сульбактан), рН 6,0 (цефаклор) та у 95 % етанолі з 
подальшим розведенням у поживному середовищі (азитроміцин). Мікроорганізми культивували 15 
в термостаті при 37 °C протягом 18-20 год. (бактерії) та при 34-36 °C протягом 24 год. (гриби). 

Антимікробну дію сполук визначали за показником мінімальної інгібуючої концентрації (МІК) 
- найменша концентрація, при якій візуально не реєструється ріст мікроорганізмів. Отримані 
дані наведені в Табл. 

 20 
Таблиця 

 
Антимікробна дія активність гідрохлоридів 1-[4-(1,1,3,3-тетраметилбутил)фенокси]-3-

діалкіламіно-2-пропанолу (II, III) 
 

Сполука, препарат 
МІК, мкг/мл 

S. aureus Е. соlі P. aeruginosa С. albicans 

II 12,5 3,12 >50,0 25,0 

III 1,5 3,12 50,0 12,5 

Ампіцилін/сульбактам [4] не діє 2,0/1,0-8,0/4,0 не діє не діє 

Цефаклор [4] 1,0-4,0 1,0-4,0 не діє не діє 

Азитроміцин [4] 0,5-2,0 не діє не діє не діє 

 
Отримані результати свідчать, що сполуки II, III за рівнем антибактеріальної дії відносно 

грамнегативних (Е. соlі) бактерій мають переваги перед препаратами порівняння 
(ампіцилін/сульбактан, цефаклор, азитроміцин), а сполука III - переважає активність препаратів 
порівняння щодо синьогнійної палички та грампозитивних бактерій (S. aureus) (Табл.). До дії 25 
досліджених сполук виявили чутливість і дріжджоподібні гриби С. albicans. 

Таким чином, сполуки (II, III) виявляють широкий спектр активності та виразну 
антибактеріальну дію відносно як грампозитивних, так і грамнегативних бактерій. 
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ФОРМУЛА ВИНАХОДУ 

 
Гідрохлориди 1-[4-(1,1,3,3-тетраметилбутил)фенокси]-3-діалкіламіно-2-пропанолу формули 
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, 5 
де R - диметил (II), циклогексаметилен (III). 
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