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Фенолгликозиды – природные соединения, 
которые имеют в составе фрагмент моносахари-
да и фенол в качестве агликона. Они являются 
биологически активными веществами, которые 
могут быть выделены из множества растений и 
являются привлекательными для использования 
в медицине [1]. Большинство таких соединений 
обладает ярко выраженной антиоксидантной, 
противовоспалительной активностью, а препа-
раты на их основе проявляют низкую токсич-
ность, поскольку адаптированы к физиологии 
организма [2].

Получение фенолгликозидов из растений 
оказывается невыгодным, по множеству причин: 
труднодоступное сырьё, множество балластных 
веществ, в экстрактах, трудоёмкие процессы, и 
др. Более выгодной альтернативой в этом случае 
является химический синтез фенолгликозидов c 
использованием распространённых и легкодо-

ступных исходных реагентов. Таким образом, 
целью нашего исследования является разработ-
ка методов синтеза природных фенолгликозидов 
и их производных из легкодоступных веществ.

В этой работе мы рассматриваем получение 
каллерианина и его производного 7-O-транс-ко-
феоилкаллерианина, которые содержатся в рас-
тениях S. Axillaris Colebr., P. Calleryana, и других 
[3, 4]. Данные соединения имеют противовос-
палительные, антиоксидантные и другие свой-
ства [5].

Для синтеза целевых соединений мы раз-
работали методику, в которой начальными суб-
стратами выступают глюкоза и ванилин, рас-
пространённые и относительно легкодоступные 
вещества. Так, из глюкозы 1 мы получали ацето-
бромглюкозу (АБГ) 2 (рис. 1). Ванилин 3, в свою 
очередь, деметилировали для получения прото-
катехового альдегида 4, который затем глико-

Рис. 1.  Получение каллерианина
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зилировали с применением раствора щелочи в 
смеси воды и ацетона с получением гликозида 
5 (рис. 1).

Основным преимуществом при выборе это-
го метода гликозилирования является то, что в 
реакцию при этом вступает только один феноль-
ный гидроксил в пара-положении альдегида, то 
есть данный метод является селективным, что 
подтверждается результатами хроматографии 
(ТСХ, ВЭЖХ) и ЯМР (1H, 13C).

На следующей стадии восстановление аль-
дегидной группы гликозида 5 до спиртовой 
проводили с помощью боргидрида натрия в 
межфазных условиях (рис. 1). Такой метод по-
зволяет селективно восстанавливать альдегид-

ную группу, сохраняя ацетильные остатки, что 
необходимо для селективного ацилирования 
фенолгликозидов по 7-O-положению агликона, 
например, хлорангидридом кофейной кислоты 
(рис. 2.).

Финальной стадией для полученияцелевых 
гликозидов, является деацетилирование, которое 
проводилось в «жёстких» условиях в присут-
ствии метилата натрия для получения каллери-
аинина 6, и в «мягких» условиях системой HCl/
EtOH/H2O (1 : 3 : 1 об.), позволяющей селективно 
удалять только ацетильные остатки, не затраги-
вая другие сложноэфирные связи и гликозидную 
связь [6], для получения его ацилпроизводных 8.
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Производные нафталина входят в состав 
соединений обладающих антимикробной, про-
тивовоспалительной активностью, эффектом 
ингибирования интегразы ВИЧ-1 и ингибирова-
нием белка тирозинкиназы [1–4]. Известно, что 
биологически активные вещества, содержащие 

в своем составе пространственно-затрудненый 
фенольный фрагмент могут приводить к повы-
шению их активности и снижению токсично-
сти [5]. В настоящее время синтезированы соеди-
нения на основе пространственно-затрудненных 
фенолов с широким спектром биологической 

Рис. 2.  Получение ацилпроизводных каллерианина




