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N,N-диметилпроизводные аминопириди-
нов являются важными полупродуктами тонко-
го органического синтеза [1, 2], отдельные их 
представители имеют самостоятельный практи-
ческий интерес. Так, 4-диметиламинопиридин 
(DMAP) широко используется в качестве ката-
лизатора [3].

Одним из основных методов получения 
N,N-диметиламинопиридинов является нукле-
офильное ароматическое замещение галогенсо-
держащих пиридинов [4, 5].

Недавно нами были предложены удобные 
методы получения широкого ряда пиридил-
сульфонатов (трифлатов и тозилатов) через ди-
азотрование аминопиридинов [6, 7]. Указанные 
соединения во многих реакциях могут высту-
пать хорошей альтернативой галогенпроизво-
дным пиридинов.

Целью данной работы было иссле-
дование препаративных возможностей 
пиридилтрифлатов и тозилатов в син-
тезе N,N-диметиламинопиридинов. 

Мы впервые показали, что пи-
ридилтрифлаты (2a–e) при простом 
кипячении в ДМФА превращаются в 
N,N-диметилзамещенные аминопири-
дины (схема 1).

Далее мы показали, что N,N-диме-
тиламинопиридины (3a–e) могут быть 
получены в результате последователь-

ного диазотирования аминопиридинов (1a–e) и 
замены сульфонатной группы на группу NMe2 в 
растворе ДМФА. Оказалось, что использование 
микроволнового облучения значительно умень-
шает время реакции (схема 2) и обеспечивает хо-
рошие (неоптимизированные) выходы целевых 
продуктов (3a–e). 

Таким образом, было впервые показано, что 
пиридилтрифлаты и тозилаты могут выступать 
хорошей альтернативой галогенпроизводным 
пиридинов в синтезе N,N-диметиламинопири-
динов. Предложен однореакторный метод по-
лучения N,N-диметиламинопиридинов через 
последовательное диазотирование – нуклео-
фильное замещение. В качестве исходных суб-
стратов для этих превращений используются 
коммерчески доступные аминопиридины.

Схема 1.

Схема 2.
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В настоящее время к природным соедине-
ниям наблюдается повышенное внимание со 
стороны исследователей, фармакологов, специ-
алистов фармотрасли. Лидирующие позиции в 
этом отношении занимают бетулин и его про-
изводные, обладающие целым набором полез-
ных медико-биологических свойств: противо-
вирусных, антисептических, антиоксидантных, 
противовоспалительных, а также активностью 
против ряда раковых клеток и возбудителей по-
лиомиелита [1, 2]. 

Доступность сырьевой базы для получения 
бетулина и широкий спектр активности делают 
его ценным ключевым соединением в синтезе 
новых биологически активных веществ. Вслед-

ствие этого, становится актуальным развитие 
важного направления в современной органиче-
ской химии – химической модификации природ-
ных пентациклических тритерпеноидов.

Несмотря на многочисленные исследования 
свойств бетулина, сообщения о прямой его мо-
дификации азотсодержащими веществами огра-
ничены несколькими сообщениями [3, 4]. При 
этом мочевины широко используются в органи-
ческом синтезе в качестве превосходных реаген-
тов для получения азотсодержащих соединений 
различных классов [5] и обладают ценными 
фармакологическими свойствами [6].

Поскольку, литературные сведения о реак-
циях бетулина с мочевинами отсутствуют, мы 

Схема 1.


