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硝唑尼特合成方法的改进

李少华 熊远珍 匡滨海 江西医学院药学系 南昌

摘要 目的  用一种新的方法合成硝唑尼特并验证其结构 ∀方法  以水杨酸先制备水杨酰卤 然后与 2氨基 2 2硝基噻唑反

应 最后用乙酸酐成酯 ∀结果  所合成的产物结构正确 产率得到提高 ∀结论  所采用的路线切实可行 ∀
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  硝唑尼特是苯甲酰胺类的一类新衍生物 可用作抗寄生

虫 !抗真菌 !抗幽门螺杆菌 ∀因为它的广泛用途和高效性

美国 ƒ⁄ 批准其用于 ⁄ 患者和免疫力低下患者的隐孢

子病的治疗 ≈ ∀

研究发现 Ν2 2硝基 2 2噻唑基 水杨酰胺 以 表示

在抗寄生虫 !细菌和真菌方面有高效性 但是 分子中的乙酰

基是活性必须 ∀因此 临床上通常用 和具乙酰基的 2

乙酰氨基 Ν2 2硝基 2 2噻唑基 苯甲酰胺混合 治疗因肠道

线虫和绦虫 !隐孢子虫腹泻患者感染治疗 ∀

在硝唑尼特的制备中 文献方法 ≈ 路线 是先将水杨

酸乙酰化 再制成酰卤 最后与 2氨基 2 2硝基噻唑缩合 产率

∀考虑到终产物在其后的反应中会脱乙酰基 得不到

因此笔者改进了合成方法以克服上述缺陷 ∀即先制备水

杨酰氯 然后与 2氨基 2 2硝基噻唑反应 最后用乙酸酐酰化

成酯生成 ∀产率 ∗ ∀经分析 终产物结构与路线

的一致 ∀

1  合成路线

路线

路线
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2  合成步骤

仪器与试剂 2 红外光谱仪 × 2 紫外扫描仪

°∞2 元素分析仪 磁力加热搅拌器 ∀

乙酸酐 !水杨酸 !氯化亚砜 !吡啶 ! 2氨基 2 2硝基噻唑 均

为分析纯 ∀

2 1  水杨酰氯的制备

将水杨酸 加入无水吡啶

新蒸氯化亚砜 置于三颈瓶中 先在室温搅拌 ∗

回流下缓慢升温至 ∗ ε 至无 ≤ 气体 再升温至

ε 搅拌 ∗ 减压蒸除残存的氯化亚砜 得淡黄色浆状

物水杨酰氯 ∀产率 ∀

2 2  2 2硝基 2 2噻唑基 水杨酰胺的制备

水杨酰氯 ! 2氨基 2 2硝基噻唑与

绝对无水 × ƒ混匀 在搅拌下低温慢慢滴加 三乙

胺 加热至 ∗ ε 搅拌 然后注入 水 继续搅拌

至沉淀完全 干燥 !水洗 甲醇重结晶 得淡黄色晶体 产率

∀

2 3  2乙酰氧基 Ν2 2硝基 2 2噻唑基 苯酰胺制备

Ν2 2硝基 2 2噻唑基 水杨酰胺加入

乙酸酐和 浓硫酸 混合物加热至 ∗ ε 搅拌

待冷却至室温 搅拌下加入 水 在冰水中沉淀

抽虑 洗涤 抽干 结晶 产率 ∀

终产率 ∀

3  分析

2乙酰氧基 2Ν2 2硝基 2 2噻唑基

苯酰胺悬浮于 ≤ 中 在 ε 下搅拌保温 过滤

滤渣用水洗至 ε 干燥 ∀终产物黄色结晶 ε ∀

元素分析 ≤ ≥ 计算值 ≤

≥ 实验值 ≤

∀ ∂分析 Κ ¬ Α ∀

红外光谱分析 Ρ

4  结论

新方法涉及到两个化合物 即化合物 和 两者最后

都转变成 进行分析 ∀经红外 !紫外 !元素分析 ∀终产物结

构与用路线 所得一致 产率提高了 ∀
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