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Традиционно производные сахаров по-

лучают из природного сырья. Однако в по-
следнее время все более широкое примене-
ние находят методы полного синтеза. Особый 
интерес представляет синтез модифициро-
ванных углеводов, которые в составе нуклео-
зидов обладают антиретровирусной активно-
стью. Например, противовирусные препараты 
залцитабин (I) и зидовудин (II) активны в  
отношении вирусов иммунодефицита челове-
ка ВИЧ-1 и ВИЧ-2 (особенно на ранних ста-
диях). 

 

 
 

Направления использования замещен-
ных дезоксиуглеводов самые разнообразные, 
от «строительных блоков» противоопухоле-
вых антибиотиков, до синтеза на их основе 
нуклеозидов и нуклеотидов. Модифициро-
ванные аналоги последних проходят интен-
сивный скрининг на биологическую актив-
ность, в том числе на анти-ВИЧ-активность. 

Подобные продукты хорошо изучены и 
дали положительные результаты при иссле-
довании в составах косметических средств 
для укрепления волос и по уходу за кожей [1]. 

Широко известны своей биологической 
активностью производные азотсодержащих 
гетероциклических соединений, имеющих в 
своем составе самые разнообразные функ-
циональные и нефункциональные заместите-
ли. Это относится, в том числе,  к триазолам 
и тетразолам. Интерес к данному виду со-
единений в настоящее время значительно 
возрос.  Так, например, изомеры С-
нуклеозида (III) проявляют ярко выраженное 

противоопухолевое действие [2],  флуконазол 
(IV) обладает противогрибковым эффектом 
[3]. 

 

 
 

Известно, что триазольные аналоги гис-
тамина обнаруживают антигистаминную и 
антиацетилхолиновую активность, а виц-
триазольный фрагмент является антагони-
стом имидазольного кольца в триазольных 
аналогах аденина и гуанина [5]. Сообщается 
о мидриатическом действии этаноламинных 
производных виц-триазола. Найдено, что 
аминотриазолкарбоновые кислоты обладают 
сосудорасширяющим действием, а бромиды 
производных 1-додецил-3-бензилтриазолия 
обладает таким же мутагенным действием на 
Chlamydamonos eugametos как и рентгенов-
ские лучи [6]. На основе триазолов получают 
высокоактивные гербициды и фунгициды [7]. 
Из большого количества производных триа-
зола, обладающих пестицидными свойства-
ми, обнаружены соединения с инсектицидной 
и росторегулирующей активностью. 

Достаточно хорошо изучена химия алка-
лоидов, например,  пиперидина и морфоли-
на. Пиперидин находится в виде амина пипе-
риновой кислоты в алкалоиде пиперине, ко-
торый содержится в красном перце. Так же 
цикл пиперидина находится в алкалоидах 
болиголова и граната. Очень большое число 
подобных соединений было синтезировано 
для испытаний  в качестве местных анесте-
зирующих средств, их строение аналогично 
строению кокаина [8]. 

Производные морфолина описаны как 
хорошие средства местной анестезии, обла-
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дающие низкой токсичностью, а некоторые из 
них проявляют антиспазматическую актив-
ность. 

В этой связи, на наш взгляд, видится це-
лесообразным поиск  методов получения  
углеводов, содержащих остатки замещенных 
гетероциклов. Данную задачу можно решить 
посредством синтеза производных сахаров, 
модифицированных азотсодержащими со-
единениями, из которых в последующем 
можно получить гетероциклический фраг-
мент. Причем, модификацию можно начать 
непосредственно в процессе синтеза углево-
дов, при выборе исходных соединений. В ка-
честве «стартовых»  можно  применять про-
стые и доступные галогензамещенные со-
единения. 

Наиболее простым и удобным  способом 
получения подобных соединений является 
конденсация ацеталей с виниловыми эфира-
ми в присутствии кислот Льюиса. Ранними 
работами была показана возможность кон-
денсации α – галогенацеталей с β-
замещенными винилалкиловыми эфирами 
[9].  
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Рисунок 1 – Схема конденсации α – галоген-
ацеталей с β-замещенными винилалкиловы-

ми эфирами 
 

Конденсация, как правило, проходит с 
выходом 70 -90%. 

Метод универсален также для синтеза 
производных   D, L-пентоз и гексоз [10]. Так, 
для получения D, L-гексоз достаточно ис-
пользовать реакцию конденсации ацеталей 
кротонового альдегида с β-замещенными ви-
ниловыми эфирами.  

Проведенные исследования стереохи-
мии конденсации при синтезе названных  
выше соединений позволяют надеяться на 
получение положительных результатов сте-
реонаправленного полного синтеза диасте-
реомерных продуктов галогенсодержащих 
сахаров. 

Газо-жидкостную хроматографию ве-
ществ проводили на приборе ЛХМ-8МД с ка-
тарометром. Использовали колонки 3000×4 
мм с 12,5 % ПЭГА и 1000×4 мм с 20 % 
Аpiezon-L  на Chromaton H, скорость газа-
носителя (водород) – 30 мл/мин. Элементный 
анализ осуществляли на СНNS-анализаторе 
TermoFinnigan EA 1112. 

Нами осуществлен синтез модифициро-
ванных ацеталей  рацемических углеводов на 
основе галогенсодержащих тетроз. Были по-
лучены  производные   D, L-тетроз, имеющие 
в своем составе гетероциклы с атомами азо-
та. При этом, гетероциклический фрагмент 
был либо введен в молекулу моносахарида, 
либо сформирован, с использованием уже 
имеющегося  реакционного центра. 

 Синтез производных гетероциклов ме-
тодом замещения атома галогена 

Были проведены реакции 2,4-дибром-
1,1,3-триэтоксибутана (V) с пиперидином, 
морфолином, пирролидоном-2, бензотриазо-
лом.  
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Рисунок 2 – Схема реакции 2,4-дибром-1,1,3-
триэтоксибутана (V) с пиперидином, морфо-

лином, пирролидоном-2, бензотриазолом 
 

Полученные продукты идентифицирова-
ли  методами ТСХ,  ИК-спектроскопи и эле-
ментного анализа.  

(VI) - желтая маслообразная жидкость;  
выход 68,8%; ТСХ: Rf  0,36 (Silufol UV 254) в 
элюенте тетрагидрофуран : гексан в соотно-
шении 1 : 1;  nD18 1,4612; ИК спектр (КВr), ν, 
см-1: 2789 ( CH-ацетальный); 1443 (С-N); 
1159 - 995 (RO-C-OR в ацеталях и  С-О-С в 
эфирах); 889 (С-Н в пиперидиновом цикле);  
784 (С-Br).  

Вычислено: С 51,14%; Н 8,58%; N 3,98%. 
Найдено: С 51,19%; Н 8,63%; N 4,00%. 

(VII) - желтая маслообразная жидкость; 
выход 70,3%; ТСХ:  Rf   0,26  (Silufol UV 254) в 
элюенте этилацетат : гексан   в соотношении  
1 : 3; nD18 1,4650; ИК спектр (КВr), ν, см-1: 
2856 (CH-ацетальный); 1442 (С-N); 1135 - 998 
(RO-C-OR в ацеталях и  С-О-С в эфирах); 881 
(С-Н в морфолиновом цикле);  784 ( С-Br). 

Вычислено: С 47,46%; Н 7,97%; N 3,95%. 
Найдено: С 47,29%; Н 7,94%; N 4,04%. 

(VIII) - желтая маслообразная жидкость; 
выход 82,8%; ТСХ: Rf  0,43 (Silufol UV 254) в 
элюенте этилацетат : гексан в соотношении  
1 : 1; nD18 1,4732; ИК спектр (КВr), ν, см-1: 
2880 (CH-ацетальный); 1693 (С=О в карбо-
нильных соединениях); 1415 (С-N); 1110 - 
1094 (RO-C-OR в ацеталях и  С-О-С в эфи-
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рах); 784 (С-Н пирролидонового цикла);  750 
(С-Br). 

Вычислено: С 47,75%; Н 7,44%; N 3,96%. 
Найдено: С 47,49%; Н 7,38%; N 4,10%. 

(IX) - светло-оранжевое  масло с кри-
сталлическими включениями, неустойчиво 
при хранении;  выход  69,9%; ТСХ: Rf   0,36 
(Silufol UV 254)  в элюенте этилацетат : гексан 
в соотношении  1 : 3; ИК спектр (КВr), ν, см-1:  
3103 – 3040 (СН в бензольном и триазольном 
циклах); 2885  (CH-ацетальный); 1967, 
1957,1837,1799  (обертоны или составляю-
щие полосы поглощения производных бензо-
ла); 1614, 1590,1493 (С…С  кольца бензола) 
1590,1493яющие полосы поглащения произ-
водных бензола; 1454, 1431  (С-N); 1162 - 
1000 (RO-C-OR в ацеталях и  С-О-С в эфи-
рах); 937, 882, 781,747,688 (СН  бензольного 
и триазольного циклов); 625 (С-Br). 

Вычислено: С 50,88%; Н 6,78%; N 
10,47%. Найдено: С 50,49%; Н 6,85%; N 
10,18%. 

Синтез производных триазола на основе 
азидов замещенных тетроз 

На основе 4-азидо-2-бром-1,1,3-
триэтоксибутана (X), пропаргилового спирта и 
его производных были получены 1,4-изомеры 
1,3-диполярного циклоприсоединения (XI, XII, 
XIII). 
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 Рисунок 3 – Схема получения 1,4-изомеров 
1,3-диполярного циклоприсоединения (XI, XII, 

XIII) 
 

Таким образом, были получены произ-
водные 1,2,3-триазолов, которые идентифи-
цировали  методами ТСХ, ИК-спектроскопии 
и элементного анализа. 

(XI) – желтое вязкое масло; выход 
79,7%; ТСХ: Rf   0,45 (Silufol UV 254) в элюен-
те пиридин : тетрагидрофуран : гексан  в со-
отношении 1 : 15 : 10; ИК спектр (КВr), ν, см-1: 
3368 (широкая полоса - ОН); 3170 (СН в триа-
зольном цикле); 2883 (CH-ацетальный); 1658  
(С=С); 1445  (С-N); 1113 - 1058  (RO-C-OR в 
ацеталях и  С-О-С в эфирах;  794  (С-Br). 

Вычислено: С 44,10%; Н 7,14%; N 
11,02%. Найдено: С 44,08%; Н 7,19%; N 
10,97%. 

(XII) – желтое вязкое масло; выход 
83,3%; ТСХ: Rf   0,45  (Silufol UV 254) в элю-
енте этилацетат  : гексан  в соотношении 1 : 
1; ИК спектр (КВr), ν, см-1: 3137 (СН в триа-
зольном цикле); 2880 (CH-ацетальный); 1729 
(С=С); 1443 (С-N); 1114 - 1058 (RO-C-OR в 
ацеталях и  С-О-С в эфирах;  850 - 650 ( С-Сl  
и  С-Br). 

Вычислено: С 42,07%; Н 6,56%; N 
10,50%. Найдено: С 42,11%; Н 6,49%; N 
10,65%. 

 (XIII) - желтое вязкое масло; выход 
70,9%; ТСХ: Rf   0,51  (Silufol UV 254) в элю-
енте этилацетат : гексан  в соотношении 1 : 1; 
ИК спектр (КВr), ν, см-1:  3145 (СН в триа-
зольном цикле); 2880 (CH-ацетальный); 1721 
(С=О в бензоатах); 1601 (С=С); 1451 (С-N); 
1271  (С-О-С=О эфиров карбоновых кислот); 
1176 - 1026 (RO-C-OR в ацеталях и  С-О-С в 
эфирах);  887 (СН бензольного кольца); 713 
(С-Br). 

Вычислено: С 51,96%; Н 6,44%; N 8,66%. 
Найдено: С 51,87%; Н 6,39%; N 8,71%. 
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