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Попередн і  наші  до сл ідження  св і дчать 
про  різноманітну  біологічну  активність 

амінокислотних похідних 1,4-нафтохінону [1,2,6,7]. 
Відомо, що наявність глюкозоамінного залишку дає 
можливість зменшити ефективну дозу лікарського 
препарату та покращити його водорозчинність [3]. З 
іншого боку, введення в структуру молекули залишку D 
(+)-глюкозоаміну у вигляді катіонного фрагменту при-

водить до суттєвого зниження токсичності речовин та 
збільшення біодоступності та терапевтичної дії [4,5].
Мета роботи
Одержання малотоксичних, водорозчинних нових сполук 

з антимікробною, антигістамінною, протигіпоксичною 
та проти ішемічною активностями на основі здійснення 
спрямованого синтезу D-(+)-глюкозиламонієвих солей 
амінокислотних похідних 1,4-нафтохінону за схемою: 
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Взаємодією 2-N-аминокислотних похідних 3-хлор-1,4-нафтохінону з D-(+)-
глюкозоаміном отримано D-(+)-глюкозиламмонійні солі 2-N-R-3-хлоро-1,4-
нафтохінону, вивчені їх фізико-хімічні властивості. Біологічний скринінг одержаних 
солей показав, що вони мають антимікробну активність та малотоксичні.
Взаимодействием 2-N-аминокислотных производных 3-хлор-1,4-нафтохинона с 

D-(+)-глюкозоамином получены D-(+)-глюкозиламмонийные соли 2-N-R-3-хлоро-
1,4-нафтохинона, изучены их физико-химические свойства. Биологический скри-
нинг полученных солей показал, что они обладают антимикробной активностью и 
малотоксичны.
D-(+)-glucoseammonium salts of 2-N-R-3-chloro-1,4-naphthoquinone were obtained 

by interaction of 2-N-aminoacide derivatives of 3-chloro-1,4-naphthoquinone with 
D-(+)-glucoseamine, their physical and chemical properties were studied. Biological 
screening of the obtained salts showed that they possess antimicrobial activity and have  
low toxicity.

Таблиця 1
D-(+)-Глюкозиламонієві солі 2-R-аміно-3-хлоро-1,4-нафтохінони

№ сполук R Вихід, % Т топл., ˚С
Знайдено, 
№, % Формула Вираховано

№, %,
Rf*

ІІІа -CH3 92 220-221 6,25 C18H22ClN2O9 6,28 0,70

ІІІб -CH(CH3)2 89 199-200 5,71 C20H26ClN2O9 5,77 0,68

ІІІв -CH2CH(CH3)2 90 203-204 5,68 C21H28ClN2O9 5,78 0,64

ІІІг -(CH)2SCH3 92 209-210 5,50 C20H26ClN2O9S 5,54 0,67

ІІІд -CH2C6H5 96 225-227 5,59 C24H26ClN2O9 5,37 0,62

ІІІе -CH2C6H4OH 94 230-232 5,20 C24H26ClN2O10 5,21 0,69

ІІІж -(CH2)2COOH 81 196-197 5,51 C20H22ClN2O11 5,56 0,75

ІІІз -CH2-COOH 83 189-190 5,69 C19H20ClN2O11 5,72 0,79

ІІІи -(CH2)2CONH2 89 206-207 5,51 C20H21ClN2O10 5,58 0,69

ІІІі -CH2OH 92 210-211 6,01 C18H22ClN2O10 6,07 0,74

*Rf  сполуки ІІІа-і визначали в системі ізопропанол:оцтова кислота:вода = 2:2:1.
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Матеріали і методи дослідження
Для синтезу солей (ІІІ) використано відповідні 

амінокислотні похідні 1,4-нафтохінону (ІІ), що були 
одержані реакцією нуклеофільного заміщення ато-
ма хлору в молекулі 2,3-дихлоро-1,4-нафтохінону 
(І) на амінокислотний залишок (табл. 1). Шляхом 
взаємодії спиртових розчинів амінопохідних (ІІ) з 
еквімолекулярною кількістю глюкозоаміну, що одер-
жували обробкою гідрохлориду D-(+)-глюкозоаміна 
еквімолекулярною кількістю етилату натрію в абсо-
лютному спирті, синтезовано D-(+)-глюкозиламонієві 
солі 2-R-аміно-3-хлоро-1,4-нафтохінону (ІІІ). Останні 
кристалізували з реакційної маси при 0˚С протягом24-
36 год. 
ІЧ-спектри записані на спектрофотометрі «Specord 

IR-75» у таблетках із KBr. Контроль за ходом реакції та 
індивідуальністю речовин проводили методом ТШХ на 
пластинках «Silufol UV-254» і «Merk kieselgel 60 F254». 
При визначенні температури топлення сполук поправка 
на виступаючий стовпчик ртуті не проводилася.

D-(+)-Глюкозиламонієва сіль 2-N-аланін-3-хлор-1,4-
нафтохінону (ІІІа).
До розчину 0,28 г (0,001 моль) 2-N-аланін-3-хлор-1,4-

нафтохінону в 20 мл етанолу при кімнатній температурі 
і перемішуванні додають 0,18г (0,001 моль) глюкозаміну 
в 5 мл етанолу. Сіль кристалізується з реакційної маси, її 
відфільтровують, промивають сухим етером, сушать. Вихід 
– 0,44 г (95%). Аналогічно одержують солі (ІІІб-і).
Результати та їх обговорення
Синтезовані D-(+)-глюкозиламонієві солі 2-R-аміно-

3-хлоро-1,4-нафтохінони (ІІІ а-і) являють собою 
кристалічні сполуки оранжевого або червоного кольо-
ру, добре розчинні у воді, малорозчинні в спиртах, не 
розчинні в гексані. Наявність в структурі солей глюко-
зидного фрагменту підтверджується позитивним резуль-
татом якісної реакції з реактивом Фелінга та з аміачним 

розчином нітрату срібла. Склад та будова синтезованих 
сполук (ІІІ) також підтверджена даними елементного 
аналізу, ТШХ та ІЧ-спектроскопією (табл. 1, 2).
В ІЧ-спектрах D-(+)-глюкозиламонієвих солей 2-R-

аміно-3-хлоро-1,4-нафтохінону (табл. 2) спостерігаються 
смуги поглинання валентних коливань гідроксильних 
груп в області 3460-3300 см-1, вторинної аміногрупи при 
3250-3300 см-1, амонійної групи в області 2960-2930 см-1, 
характеристичних смуг високої інтенсивності хіноїдних 
карбонільних груп при 1686-1640 см-1 та поглинання в 
області 1640-1610 см-1 і 1430-1410 см-1, що відповідають 
асиметричним і симетричним коливанням карбоксилат-
ним угрупуванням, що підтверджує катіонно-аніонну 
будову синтезованих сполук. 
Синтезовані D-(+)-глюкозиламонієві солі (ІІІа-і) 

були піддані віртуальному біологічному скринінгу 
за програмою PASS і експериментальному фармако-
логічному скринінгу на антимікробну активність і гостру 
токсичність LD50 мг/кг (табл. 3). Результати прогнозу 
біологічної активності за програмою PASS свідчать, що 
D-(+)-глюкозоамонієві солі амінокислотних похідних 
1,4-нафтохінону (ІІІа-і) цікаві в плані їх досліджень 
на антимікробну активність з достатньо низьким по-
казником по токсичності Pα<0,3. Згідно класифікації 
Сидорова К.К. [10], досліджувані речовини належать 
до малотоксичних сполук і можуть бути привабливими 
з метою їх практичного використання. 
Антимікробну активність синтезованих солей (ІІІа-і) 

вивчали за стандартною методикою методом дифузії 
речовин в агар на м’ясо-пептонному агарі. У дослідах ви-
користовувались три тест-культури бактерій Escherichia 
coli, Staphylococcus aureus і Mycobacterium luteum. 
Ступінь активності досліджуваних сполук оцінювали 
за величиною зон пригнічення росту тест-культур 
мікроорганізмів з трьохкратною повторюваністю 
дослідів. 

Таблиця 2
Характеристичні смуги поглинання в ІЧ-спектрах D-(+)-глюкозиламонієвих солей 

2-R-аміно-3-хлоро-1,4-нафтохінону

№ сполук

ІЧ-спектри, см-1

ν (-OH) ν (-NH) ν (-NH3
+) ν (C=O, 

хіноїд) ν (ас. СОО) ν (сим. СОО) ν (-CN) ν (C-Cl)

ІІІа 3460-3340 3276 2956 1680, 1646 1616 1418 1242 604

ІІІб 3458-3333 3268 2934 1684, 1660 1610 1420 1245 605

ІІІв 3448-3320 3264 2930 1680, 1664 1608 1425 1230 612

ІІІг 3460-3446 3269 2938 1678, 1660 1605 1424 1236 590

ІІІд 3456-3326 3272 2949 1684, 1664 1600 1415 1240 610

ІІІе 3452-3310 3260 2942 1680, 1662 1610 1425 1244 603

ІІІж 3460-3360 3248 2954 1678, 1640 1606 1420 1234 600

ІІІз 3456-3300 3260 2948 1680, 1656 1610 1426 1240 596

ІІІи 3452-3340 3264 2950 1664, 1640 1608 1416 1238 601

ІІІі 3460-3322 3270 2936 1674, 1652 1600 1420 1236 603
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Як видно з даних, наведених у табл. 3, для цих спо-
лук характерна антимікробна активність, особливо 
щодо грам-позитивної бактерії Staphylococcus aureus 
в досліджуваних концентраціях, навіть краще, ніж у 
еталона «Етоній» з досить малою токсичністю.
Висновки
Взаємодією 2-N-амінокислотних похідних 3-хлоро-

1,4-нафтохінону з D-(+)-глюкозоаміном одержані D-(+)-
глюкозиламонієві солі 2-N-R-3-хлоро-1,4-нафтохінони, 
склад і будова яких підтверджена даними елементного 
аналізу, ТШХ і ІЧ-спектроскопією. 

Біолог ічний  скринінг  показав ,  що  D- (+) -
глюкозиламонієві солі 2-N-R-3-хлоро-1,4-нафтохінону 
проявляють антимікробну активність та малотоксичні 
при внутрішньошлунковому введенні. 
Враховуючи ,  що  амінокислотні  похідні  1,4-

нафтохінону (ІІІа-і) показали високу протиішемічну 
та протигіпоксичну активність [8,9], а введення глю-
козидного залишку суттєво зменшує токсичність, пер-
спективними є подальші біофармацевтичні дослідження 
одержаних солей.

Таблиця 3
Антимікробна активність і гостра токсичність D-(+)-глюкозоамонієвих солей 

амінокислотних похідних 1,4-нафтохінону

Сполука Концернтрація,
мкг/диск

Діаметр зон пригнічення росту
мікроорганізмів, мм PASS, на токсичність

LD50 мг/кг
E. coli                     St. aureus Myc. luteum Pα Pі

ІІІа
100 17 19 15

0,175 0,135 1200
20 14 18 0

ІІІб
100 15 18 15

0,080 0,135 950
20 9 15 0

ІІІв
100 8 12 8

0,090 0,135 1000
20 0 12 0

ІІІг
100 22 22 11

0,195 0,134 950
20 14 18 0

ІІІд
100 20 23 24

0,095 0,135 1100
20 11 14 12

ІІІе
100 8 16 6

0,185 0,137 740
20 0 9 0

ІІІж
100 10 15 16

0,142 0,136 960
20 7 14 14

ІІІз
100 10 15 6

0,090 0,135 1000
20 0 14 0

ІІІи
100 11 12 9

0,165 0,139 980
20 0 10 7

ІІІі
100 15 17 20

0,121 0,132 1000
20 8 9 7

Етоній
100 9 10 8

- - -
20 7 7 7

Цефа токсим 20 23 - - - - -
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