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Цель работы – синтез и изучение фармакологической активности комбинированных производных 

алкалоида цитизина. 

Методом азид-алкиновогоциклоприсоединения, катализируемого соединениями меди, осуществлен 

синтез потенциально биологически активного соединения, содержащего одновременно фрагменты молекул 

алкалоидов цитизина и лупинина, цитизина и хинина, связанных друг с другом через 1,2,3-триазольные 

фрагменты. Строение синтезированных соединений подтверждены методами ЯМР1Н и 13С спектроскопии. 

Установлена антимикробная и анальгетическая активность комбинированных производных алкалоида 

цитизина. 

Антимикробная эффективность действия образцов производных алкалоида цитизина зависела от типа 

микроорганизма. Представленные образцы действовали на грамотрицательные микроорганизмы Escheriсhia 

сoli и Pseudomonas aeruginosa. При этом, их ингибирующее действие в отношении Pseudomonas aeruginosa 

проявлялось слабее чем к Escheriсhia сoli. Антимикробное действие в отношении грамположительных тест-

штаммов Staphylococcusaureus, Bacillus subtilis и дрожжевого грибка Сandida albicans не отмечено.  

Согласно полученным данным антимикробная активность у образца (5) выше, чем у образца (3). Так 

образец (5) проявил умеренно-выраженную антибактериальную активность в отношении Escheriсhia сoli. А 

образец (3) проявил слабую антимикробную активность в отношении данного тест-штамма.  

Спектр ЯМР 1Н соединения (5) на рисунке 1 характеризуется присутствием на всей широте спектра от 

0.73 до 8.76 м.д. 7 мультиплетных интенсивных сигналов с различными интенсивностями интегральной 

протонной интенсивности6: 0.73–1.70 (15.00Н), .94-2.57 (31.96Н), 2.94–3.84 (107.05Н), 4.44–4.92 (5.98Н), 5.85-

6.19 (10.25Н), 7.06–7.66 (13.93Н) и 8.22–8.76 (1.73Н) м.д. Эти сигналы охватывают все диапазоны спектров, 

которые могут резонировать в представленном соединении. Такая неразрешимость спектров возможно 

связана с наличием большого количества антиподов данного соединения и невозможностью их разделить по 

отдельности. 

В спектрах 1H-1HCOSY соединения наблюдаются спин-спиновые корреляции через три связи протонов 

соседних как в алифатической, так и в ароматической областях: Нх-Ну (1.49, 1.69 и 1.69, 1.49), (2.12, 2.57 и 

2.57, 2.12), (2.15, 2.74 и 2.74, 2.15), (5.02, 5.99 и 5.99, 5.02) и (6.17, 7.19 и 7.19, 6.17) м.д.  

Гетероядерные взаимодействия протонов с атомами углерода через одну связь были установлены с 

помощью спектроскопии 1H-13CHMQC для следующих присутствующих в соединении пар: Нх-Су (1.32, 25.31), 

(1.23, 27.82), (2.09, 27.57), (2.61, 34.83), (2.12, 40.34), (1.91, 60.35), (2.61, 34.83), (5.61, 104.19), (6.25, 59.87), 

(4.87, 115.21), (5.98, 115.46), (7.41, 102.69), (5.78, 142.25), (7.20, 139.00), (7.21, 121.97) м.д., которые 

представлены на рисунке 2. 

  

COSY HMQC 

Рис. 1. Схема корреляций в спектрах COSY (а) и HMQC (б) соединений (3) 
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COSY HMQC 

Рис. 2. Схема корреляций в спектрах COSY (а) и HMQC (б) соединений (5) 

 


