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СОЕДИНЕНИЙ И ИХ ФАРМАЦЕВТИЧЕСКИ ПРИЕМЛЕМЫХ СОЛЕЙ

(57) Формула изобретения
1. Способ получения производного тетрафторбензил-5-аминосалициловой кислоты

формулы I и его фармацевтически приемлемой соли
формула I

где М+ представляет литий, натрий или калий; и R1, R2 и R3 независимо друг от
друга, могут быть водородом или галогеном, включающий:

а) окисление тетрафторбензилового спирта формулы 1
формула 1

Ñòðàíèöà: 1

ru

R
U

2
0
0
7
1
4
8
0
1
8

A
A

8
1

0
8

4
1

7
0

0
2

U
R

http://www.fips.ru/cdfi/fips.dll/ru?ty=29&docid=2007148018


до тетрафторбензальдегида формулы 2
формула 2

b) превращение тетрафторбензальдегида в производное
тетрафторбензилидин-5-аминосалициловой кислоты формулы II

формула II

реакцией дегидратации-конденсации между тетрафторбензальдегидом и
5-аминосалициловой кислотой формулы 3

формула 3

и с) гидрирование производного тетрафторбензилидин-5-аминосалициловой
кислоты до производного тетрафторбензил-5-аминосалициловой кислоты формулы I.

2. Способ по п.1, отличающийся тем, что тетрафторбензальдегид и
5-аминосалициловую кислоту подвергают реакции дегидратации-конденсации в
присутствии растворителя метиленхлорида при комнатной температуре с
использованием молекулярных сит, с образованием производного
тетрафторбензилидин-5-аминосалициловой кислоты формулы II.

3. Способ по п.1, отличающийся тем, что производное
тетрафторбензилидин-5-аминосалициловой кислоты гидрируют для восстановления
иминогруппы, и соли производного тетрафторбензил-5-аминосалициловой кислоты
могут быть получены непосредственной кристаллизацией или лиофилизацией с
использованием неорганического реагента, такого как гидроксид лития, гидроксид
натрия или гидроксид калия в присутствии спирта, ацетона, ацетонитрила и других
органических растворителей.

4. 2-Гидрокси-5-[(2,3,5,6-тетрафтор-4-трифторметилбензилидин)-амино]бензойная
кислота.

5. 2-Гидрокси-5-(2,3,5,6-тетрафтор-4-трифторметилбензиламино)бензоат калия.
6. 2-Гидрокси-5-(2,3,5,6-тетрафтор-4-трифторметилбензиламино)бензоат лития.
7. 2-Гидрокси-5-(2,3,5,6-тетрафтор-4-трифторметилбензиламино)бензоат натрия.
8. Лекарственный препарат для перорального приема, содержащий

2-гидрокси-5-(2,3,5,6-тетрафтор-4-трифторметилбензиламино)бензоат калия.
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9. Лекарственный препарат для перорального приема, содержащий
2-гидрокси-5-(2,3,5,6-тетрафтор-4-трифторметилбензиламино)бензоат лития.

10. Лекарственный препарат для перорального приема, содержащий
2-гидроки-5-(2,3,5,6-тетрафтор-4-трифторметилбензиламино)бензоат натрия.

11. Способ получения производного тетрафторбензил-5-аминосалициловой
кислоты формулы I и его фармацевтически приемлемой соли

формула I

где М+ представляет литий, натрий или калий; и R1, R2 и R3, независимо друг от
друга, могут быть водородом или галогеном,

при котором производное тетрафторбензил-5-аминосалициловой кислоты
получают гидрированием производного тетрафторбензилидин-5-аминосалициловой
кислоты формулы II

формула II
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