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法也逊于氢气还原法所得产品
。

几年的实践
,

表明以邻二氯苯为原料
,

经

硝化
、

氟化和还原生产氟氛苯胺是一条较佳

的路线
,

如能吸取硝化和铁粉还原法的合理

经验
,

或者采用氢气加压还原法
,

质量将更为

理想
。

如在氟化反应中
,

能革除昂贵的二甲

基亚讽或二甲基甲酞胺
、

降低氟化钾 的配 比
,

对氟氯苯胺的生产
,

将是又一个根本性的突

破
。
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酮基布洛芬合成路线图解
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化学名 9ΒΒ 苯甲酞
一“一甲基苯乙酸

,

是较好的非幽体解热消炎

镇痛药
。

其消炎镇痛作用与消炎痛相似
,

比阿司匹林强 场Δ 倍Π 其解热作用比消炎痛大 Φ 倍
,

比阿司匹林大 /Δ Δ 倍
。

临床上用于洽疗慢性类风湿性关节炎
、

变形性关节炎
、

外伤和术后疼
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在治疗类风湿性关节炎及骨关节炎时
,

其消炎镇痛效果比布洛芬强 Π 副反应主要在肠道
,

头痛较少见
〔// 。

我国 / 0: : 年始有生产
。

本药自 Α Δ 年代初以来
, 报道的合成方法很多

,

但最后

均通过水解 2橄基或酷 Ε
、

氧化等法制取
。

近年来 出现丁生物友醉远弹饪吸怕土联 。

的方法
。

在大规模工业生产中以苯乙烯为原料生产酮基布洛芬可能成为主要方法
。

几类方法图解如下
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多巴的不对称催化合成法

西北 大学化工 系 / 0 0 Δ 届研 究
’

生 孙 晓莉

导师
8
杨哲 民 张生 勇

“

2& 第四军 医大学化学教研 室
,

西 安 Α/ Δ Δ9 幼

ϑ一多巴是治疗帕金森氏病 和 肝 昏迷 的

药物
。

Α Δ 年代实现了 ϑ 一多巴的不对称合成

法工业化生产
。

优点是催化剂具有很高 的活

性和立体选择性
,

成本低廉
。

我们 以香兰素或胡椒醛为原料
,

经 Θ ∗∋ 卜

! Λ ∀ ]∀∗ 反 应 制得 1一甲基一Φ一取代
一≅一嚼 哇

酮
,

经温和水解得
& 一乙酞胺基肉桂酸 衍 生

物
。

环化反应用金属钠代替无水 乙酸钠作催

化剂
,

产率较高
。

手性二麟配体 2Μ
,

Μ Ε一 2η Ε一1 , 9一ΥΒΒ 亚异

丙基一1
,

9 一二经基一 /
,

Φ 一双 2二苯麟基Ε 丁烷

2< 4Υ = Ε
。

按通用方法由 2一 Ε 一酒石酸制得
,

有三步 反
亨

花经改进
,

总产率提高 /Δ ι
。

手性锗阳离子络合物 仁Ρ ∋∋2 Υ < Ε< 4Υ=」η

= Ξ石由 4Ε  Δ =
、

〔Ρ 2 Υ < Ε 4」8 和ς Ω
‘
=Ξ。

制

成
。

& 一乙酞胺基肉桂酸衍生物 在 手 性 佬 催

化剂存在下进行立体有择加氢
,

化学转化率

/Δ Δ 汤
,

光学产率 Α. 外
。

粗 品经重结晶
。

∀Ο ∀
Ο

值高于 0Δ 汤
。

氢化产物用 Φ Α 外 Ω > ∗
或 1Δ ι Ω 4水

解 即得 ϑ 一多巴
,

总产率约 .Δ 外
,

∀Ο ∀
值 为

0 Δ% 0 9外
。
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