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аминов с помощью трихлорида фосфора в среде 
ацетонитрила при температуре 80 °C в присут-
ствии катализатора DMAP и акцептора хлори-
стого водорода триэтиламина при мольном со-
отношении R1COOH: амин : Et3N : PCl3 : DMAP = 
1 : 3 : 1 : 1,5 : 1,5 в течение 8 ч.

Разработанный однореакторный катали-
тический способ получения амидинов из кар-

боновых кислот с использованием трихлорида 
фосфора, является более эффективным по срав-
нению с традиционными способами, поскольку 
осуществляется без выделения промежуточных 
продуктов хлорангидридов карбоновых и ими-
довых кислот, которые легко гидролизуются в 
присутствии влаги. 
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На сегодняшний день по-прежнему акту-
альной проблемой остается разработка лекар-
ственных препаратов на основе растительного 
лекарственного сырья. Химическое многооб-
разие природных материалов, широкий спектр 
их биологических свойств и возобновляемость 
сырьевой базы дают возможность для подобных 
исследований. Перспективным направлением 
является получение новых соединений на ос-
нове бетулина – природного пентациклического 
тритерпеноида лупанового ряда. Известно, что 
бетулин обладает ценными биологически ак-
тивными свойствами (иммуностимулирующи-
ми, противоопухолевыми, антиоксидантными, 
гепатопротекторными, противоспалительны-

ми, антималярийными и противогрибковыми) 
и представляет интерес для фармацевтической, 
косметической и пищевой промышленности [1]. 
Но, поскольку биологические эффекты самого 
бетулина выражены слабо, существует необхо-
димость в создании новых фармакоактивных мо-
лекул – синтетических производных бетулина. 

Важным направлением трансформации бе-
тулина является изучение его окислительных 
превращений, что позволяет получить ряд кис-
лородсодержащих производных с более выра-
женными физиологическими свойствами. Не 
смотря на большое разнообразие работ, в кото-
рых рассмотрены окислительные трансформа-
ции бетулина и его производных [2], окисление 

Таблица 1.	 Выходы полученных хлорангидридов имидовых кислот
R1 R2 Выход, % R1 R2 Выход, % R1 R2 Выход, %

Ph

H 72

Ad

H 63

Ad

p-C4H9 95
p-CH3 88 p-CH3 85

p-Br 73
p-ОCH3 99 p-ОCH3 97

Таблица 2.	 Выходы полученных амидинов
R1 R2 Выход, % R1 R2 Выход, %

Ph

o-CH3 93

Ad

o-CH3 95
м-CH3 78 м-CH3 91
p-CH3 99 p-CH3 94
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бетулина реагентом поливалентного иода – фе-
нилиодозоацетатом (ФИА) – не было детально 
изучено. В этой связи, заслуживает внимания 
работа [3], где различные первичные спирты (в 
том числе и бетулин) подвергают окислению с 
использованием ФИА, однако, в присутствии 
добавок катализаторов – азанорадамантанов. 
Поэтому исследование реакций бетулина с ио-
дозильными реагентами в простых условиях, а 
также поиск новых селективных методов син-
теза оксо-производных бетулина являются акту-
альными задачами.

В качестве объекта исследования нами был 
выбран бетулин (1), а в качестве окислительного 
средства – ФИА. При этом, отличительной осо-
бенностью наших экспериментов явилось про-
ведение реакций непосредственно в расплаве 
реагирующих веществ.

В ходе нашей работы было установлено, 
что бетулин (1) взаимодействует с 2 экв. ФИА 
в условиях сплавления в течение 15–20 минут с 
образованием бетулинового альдегида (2) с вы-
ходом 30–35 %.

Структура соединения (2) подтверждена с 
привлечением данных физико-химических ме-
тодов анализа: ИК-, ЯМР 1Н и 13С спектров, ТСХ.

Таким образом, впервые предложен простой 
и экспрессный способ получения бетулиново-
го альдегида (2) на основе реакции бетулина и 
ФИА в условиях сплавления – в отсутствие рас-
творителей и катализаторов. Синтезированное 
соединение (2) представляет интерес как синтон 
для проведения дальнейших модификаций, а 
также как потенциальный носитель медико-био-
логических эффектов.
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Тиоамиды являются важными тиокарбо-
нильными соединениями, широко используе-
мыми как синтоны в синтезе гетероциклов [1]; 
кроме того, есть упоминания об их возможно-
сти применения в медицине [2]. Также, от тио-
амидов можно ожидать проявления антикорро-
зионной активности, так как атом серы имеет 

сравнительно большой радиус и низкую элек-
троотрицательность, что повышает способность 
его электронных пар вступать во взаимодей-
ствие с вакантными орбиталями металлов.

Ранее нами был описан синтез ряда лактам-
содержащих производных фенолов [3, 4]. Кроме 
того, было получено несколько таких соедине-

Схема 1.  Получение бетулинового альдегида (2)




