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гидробромида взаимодействием трифенилфосфина с триметилбромсиланом в 
диоксане с дальнейшим добавлением соответствующего спирта. 
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Четвертичные аммонийные соединения широко применяются в качестве 
антисептических средств, механизм антибактериального действия которых 
заключается в их адсорбции и проникновении через клеточную стенку бактерий 
с последующим взаимодействием с фосфолипидами цитоплазматической 
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мембраны, что приводит к полной структурной дезорганизации и последующей 
гибели бактериальной клетки [1, 2]. Доказана эффективность четвертичных 
аммонийных солей в отношении липидсодержащих вирусов, а также способность 
взаимодействовать с внутриклеточными мишенями и связываться с ДНК клеток 
различных опухолевых линий [3].

Основным подходом к синтезу четвертичных аммонийных солей является 
реакция кватернизации, основанная на N-алкилировании третичных аминов 
алкил- или арилгалогенидами (реакция Меншуткина) [4].

Ранее нами был разработан эффективный однореакторный способ 
получения новых кватернизированных пиридиновых производных бетулина, 
обладающих выраженной антибактериальной и противогрибковой активностью, 
заключающийся во взаимодействии исходных лупановых тритерпеноидов с 
реагентом ТЕMPO+Br3

– в пиридине [5, 6].
В продолжение этих исследований в представленной работе 

изучена возможность использования других органических трибромидов 
(тетрабутиламмоний трибромида (TBABr3), трибромида пиридиния 
(Py·HBr·Br2)) в качестве бромирующих агентов, а также расширен ряд пиридинов 
(3,5-лутидин (3), 2,6-лутидин, 4-пиколин (4) и 2,4,6-коллидин), вовлекаемых в 
данную реакцию (схема).

 
 

 

3

17

28

20
29

30

19

2` 3`

4`

R+Br3
- = TEMPO+Br3

-
 ; Py . HBr . Br2, TBA+Br3

-

R

-

R

R+ Br3

1
2 (R=H), 3 (R= p-Me), 

4 (2R= m-Me)

2,6-lutidine 3,5-lutidine4-picoline 2,4,6-collidinePy

85-95 %

N N N N N

OH

OH

N
OH

N+

OH

Br –

Схема. Однореакторный синтез пиридиниевых производных бетулина

В результате установлено, что реакция кватернизации в присутствии 
ТЕMPO+Br3

– катиона успешно реализуется только для пиридина. 
Метилзамещенные пиридины 3,5-лутидин и 4-пиколин вступают в реакцию 
как в присутствии TBABr3, так и в присутствии Py·HBr·Br2. Использование 
2,6-лутидина и 2,4,6-коллидина не приводит к образованию целевых продуктов, 
по-видимому, благодаря действию стерического фактора. Таким образом, 
были получены пиридиниевые соли 2–4 на основе бетулина 1 c выходами 
85–95 %, представляющие интерес в качестве новых антимикробных агентов. 
Использование трибромидов в реакции кватернизации позволяет избегать 
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дополнительной стадии бромирования бетулина, что сокращает стадийность 
процесса и увеличивает выход реакции.
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α-Аминофосфонаты, являясь аналогами аминокислот, нашли широкое при-
менение в промышленности, сельском хозяйстве и медицинской химии благодаря 
своим уникальным биологическим и физическим свойствам [1–3]. Известно, что 
аминофосфонаты обладают противовоспалительной [4], антибактериальной [5], 
противоопухолевой [2] и противовирусной активностью [6].

Одним из методов получения аминофосфонатов является трехкомпонентный 
синтез, где в качестве исходных субстратов используют альдегиды, амины 
и алкилфосфиты. Синтез, как правило, проходит с участием кислотных 
катализаторов Льюиса и Бренстеда, в том числе трифлатов лантаноидов, 
сульфатов  магния или скандия (трис-додецилсульфата) и др. [7]. Целью 
представленной работы является получение аминофосфонатов со свободной 
аминогруппой на основе ароматических диаминов в качестве биологически 
активных синтонов. Целевые соединения могут быть в дальнейшем 


