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1-изотиоциано-1-дезокси-2,3,4,6-тетра-О-ацетил-b-D-глюкопиранозаєа алкалоид 

анабазинніѕ нуклеофильді ќосылу реакциясы жїргізілді. Алынєан жаѕа заттыѕ ќўрылымы 

ИК- жəне ЯМР 
1
Н- спектроскопия, масс-спектрометрия əдістерімен аныќталды. 
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Reaction of nucleophilic addition alkaloids anabasine to 1-isothiozyano-1-desoxsi-2,3,4,6-

tetra-О-acetyl-b-D-glukopiranoze is carried out. The structure of the synthesized connections is 

positioned by means of data ИК- and NMR 
1
Н-spectroscopy, mass-spectrometries.  
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Разработаны и осуществлены методы гидрирования нитрогруппы в ароматическом 

кольце с сохранением общей амидной группировки в синтезированных новых N-(4-аминофенил)-

2-аминоацетамидах, которые могут служить исходными синтонами для дальнейшей 

модификации. Состав и строение синтезированных производных подтверждены данными ИК-, 

ЯМР 
1
Н-спектроскопии, масс-спектрометрии. 

 

Химический дизайн биологически активных веществ осуществляется путем комбинации 

в молекуле двух и более фармакофорных фрагментов. Биоактивность азот- и 

кислородсодержащих соединений обусловлена, в основном их способностью образовывать 

многие виды химической связи, такие как водородные, ковалентные, координационные, что 
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определяет способность азот- и кислородсодержащих органических веществ 

взаимодействовать с соответствующими рецепторами в организме /1-3/.  

Ранее нами были синтезированы галоген- и нитрозамещенные производные анилидов N-

аминоуксусной кислоты на основе алкалоида цитизина /4/. С целью возможности 

дальнейшей модификации синтезированных нитросодержащих производных анилидов N-

аминоуксусной кислоты, а также возможного установления зависимости влияния 

нитрогруппы на фармакологическую активность при ее замене на восстановленную 

аминогруппу, нами проведены реакции восстановления некоторых из синтезированных 4-

нитроанилидных производных. 

 

Материалы и методы 

ИК-спектры снимали на спектрометре с Фурье-преобразователем АVATAR-320 фирмы 

NICOLET в таблетках с  KBr. Спектры ЯМР-
1
Н записаны на спектрометре  BRUKER 

DRX500 при частоте 500 МГц в растворе DMSO-d6 относительно внутреннего стандарта 

ТМС. Масс-спектры снимали на приборе FINNIGAL MAT.INCOS 50  прямым вводом 

вещества с энергией ионизации 70 эВ. Температуры плавления веществ определяли на 

приборе «Boetius». Контроль за ходом реакции и чистотой полученных соединений 

осуществляли методом тонкослойной хроатографии на пластинках «Sorbfil» в системе 

изопропиловый спирт-бензол-аммиак – 10:5:2. Пластинки проявляли парами йода.  

Результаты и обсуждение 

Анализ литературных данных показал, что методики восстановления ароматических 

нитросоединений, содержащих помимо того в структуре молекулы другие, чувствительные к 

гидролизу группировки, в частности, бензамидную, практически отсутствуют /5/. В основном 

нитросоединения, содержащие чувствительные к гидролизу амидную или бензамидную 

функцию, восстанавливают с хорошими выходами в среде уксусной кислоты металлическими 

стружками /6/. При этом происходит селективное восстановление нитрогруппы в ароматическом 

кольце, без образования побочных продуктов гидролиза. 

Восстановление проводили в течение 8-10 часов при кипячении водно-спиртового 85%-ного 

раствора исходных нитросоединений (1-4) в уксусной кислоте с металлическими опилками, 

предварительно активированными в растворе 10%-ной соляной кислоты восстановленного 

железа. После фильтрования раствора от железного шлама, последующей нейтрализацией 

раствором соды, выделение целевых восстановленных продуктов осуществляли путем 

экстракции бензолом или этилацетатом. 
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Полученные с выходом около 60% N-(4-аминофенил)-2-аминоацетамиды (5-8) 

представляют собой белые или слегка сероватые порошкообразные вещества, хорошо 

растворимые в обычных органических растворителях, кроме углеводородов. Как показали 

результаты экспериментов, выходы целевых продуктов и устойчивость исходных соединений 

зависят от наличия в ароматическом кольце атомов галогенов. Более высокие выходы и более 

стабильные и устойчивые вещества образуются для простых нитроанилидных производных, без 
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наличия галогенов в ароматике.  

Состав, строение и индивидуальность синтезированных соединений (5-8) подтверждены 

данными ИК- и ПМР-спектроскопии.  

В ИК спектрах синтезированных соединений (5-8) исчезают интенсивные полосы 

поглощения нитрогруппы в области 1544 и 1345 см
-1

 и присутствует интенсивная полоса 

поглощения группы NH2 в области 3320 см
-1

, полосы поглощения амидной группы C(O)NH 

проявляются в области 1652 см
-1 

. 

В масс-спектре соединения N-(4-аминофенил)-2-цитизиноацетамида (5) присутствует пик 

молекулярного иона 338 [М]
+
 с относительной интенсивностью Jотн. (30%), а также характерный 

фрагмент осколочного распада N-алкильных производных алкалоида цитизина ñN-CH2
+
 = 203 

(100%).  

При анализе спектров ЯМР 
1
Н соединений (5-8) наблюдаются характерные сигналы 

протонов ароматической части. Так, например, при анализе ЯМР 
1
Н спектра соединения N-(4-

аминофенил)-2-цитизиноацетамида (5), в отличии от исходного нитропроизводного N-(4-

нитрофенил)-2-цитизиноацетамида (1), установлено наличие протонов ароматической 

аминогруппы, выписывающихся узким синглетом в области 4,85 м.д. Кроме того, происходит 

значительное сильнопольное смещение выписывающихся в виде дублетов сигналов протонов 

ароматического кольца при аминогруппе по сравнению с ароматическими протонами при 

электронно-акцепторной нитрогруппе с 8,19 и 7,61 м.д. до 6,44 и 6,96 м.д. соответственно.  

В спектре соединения N-(4-аминофенил)-2-цитизиноацетамида (5) сохраняется также 

наличие дублета дублетов неэквивалентных протонов N-CH2C(O) фрагмента как и у исходного 

нитропроизводного (1), но с незначительным смещением на 0,2 м.д. в сильное поле. 

Соотношение интегральных интенсивностей отвечает структурам (рис. 1-2).  

 

 
 

Рисунок 1 – Спектр ЯМР 
1
Н  N-(4-нитрофенил)-2-цитизиноацетамида (1) 

 

Таким образом, нами разработаны и осуществлены методы гидрирования нитрогруппы в 

ароматическом кольце с сохранением общей амидной группировки в синтезированных новых N-
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(4-аминофенил)-2-аминоацетамидах, которые могут служить исходными синтонами для 

дальнейшей модификации. Состав и строение синтезированных аминоанилидных производных 

подтверждены данными ИК-, ЯМР 
1
Н-спектроскопии, масс-спектрометрии.  

 

 
 

Рисунок 2 – Спектр ЯМР 
1
Н N-(4-аминофенил)-2-цитизиноацетамида (5) 
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Ары ќарай тїрлендірулерге бастапќы синтон бола алатын синтезделінген жаѕа N-(4-

аминофенил)-2-аминоацетамидтердегі амидті топтарды саќтай отырып ароматты 

кольцодаєы нитротобын тотыќсыздандыру əдісемесі жасалынды жəне іске асырылды. 

Синтезделініп алынєан жаѕа туындылардыѕ ќўрамы мен ќўрылысы ИК-, ЯМР 
1
Н-

спектроскопия, масс-спектрометрия деректерімен дəлелденді. 
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Methods of hydrogenation nitrogroup in a benzene ring with preservation of the general amide 

groupings in synthesized new N-(4-aminophenyl)-2-aminoаcetamides which can serve initial sintonen 

for the further modification are developed and carried out. Composition and a structure synthesized 

derivatives are confirmed by data ИК-, NMR 
1
Н-spectroscopy, mass-spectrometries. 
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На основе некоторых алициклических, ароматических и гетероциклических аминов и 

промышленно доступных природных моносахаридов синтезированы новые 

полифункциональные N-аминогликозиды. Установлены некоторые особенности протекания 

реакций гликозилирования, зависящих от как от основности исходных аминов, так и 

стерических факторов. На многочисленных примерах, методом ЯМР 
1
Н спектроскопии 

высокого разрешения и рентгеноструктурного анализа, установлено преимущественное 

образование β-аномерных форм N-аминогликозидов.  

 

Развитие промышленности и экономики Республики в последние годы требует от 

многих ученых Казахстана огромных усилий по интенсификации новых инновационных 

проектов прикладного значения и внедрению их в промышленное производство. В 

настоящее время в Казахстане рынок фармацевтической продукции представлен, в основном 

на 90% импортными лекарственными препаратами, что приводит к их значительному 

удорожанию и к прямой зависимости от поставок из стран-экспортеров. Именно поэтому, на 

заседании 12-съезда партии "Нїр Отан" Президент Республики Казахстан Нурсултан 

Абишевич Назарбаев впервые озвучил программу подъема до конца 2014г. 

фармацевтической индустрии Казахстана и доведения рынка продукции собственными 

лекарственными препаратами до 50% от их общего числа. Наша Республика обладает 

огромным запасом не только минеральных и растительных ресурсов, но и необходимым 


