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Научный руководитель: Лебединец В. А., д. фармац. наук, заведующий кафедрой управления 
качеством, v.o.lebedynets@gmail.com 
Национальный фармацевтический университет, г. Харьков, Украина 
 
РАЗРАБОТКА ТЕХНОЛОГИИ ПОЛУЧЕНИЯ 7-АЗЕПАН-1-ИЛ-1-ЭТИЛ-6-ФТОР-3-(4-ФЕНИЛ-

1,3-ТИАЗОЛ-2-ИЛ)-ХИНОЛИНА-4(1H)-ОНА 
 
В настоящее время актуальной проблемой медицины является повышение эффективности 
антибактериальных препаратов к различным штаммам микроорганизмов из-за роста их 
резистентности, что является предпосылкой для создания новых препаратов этой фармакологической 
группы. Одним из вариантов решения этой проблемы является синтез новых соединений 
фторхинолонового ряда, чему и посвящены наши исследования. 
Нами было синтезировано ряд производных 3-(тиазолил-2)-N1-6-фтор-7-диалкиламинохинолонов и 
изучены их антимикробные свойства (Схема 1) [1, 2]. 
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В ходе исследований установлено, что 7-азепан-1-ил-1-этил-6-фтор-3-(4-фенил-1,3-тиазол-2-ил)-
хинолина-4(1H)-она проявляет антимикробную активность в отношении грамположительных 
(Staphylococcus aureus) и грамотрицательных (Pseudomonas aeruginosa) микроорганизмов.  
В виду того что по результатам микробиологического скрининга данное вещество проявило выражен-
ную антибактериальную активность, принято решение разработать на его основе лекарственное 
средство.  
На основании характеристик синтезированного вещества нами также была разработана спецификация 
на 7-азепан-1-ил-1-этил-6-фтор-3-(4-фенил-1,3-тиазол-2-ил)-хинолина-4(1H)-она. 
Дальнейшим этапом нашей работы стала разработка схемы технологического процесса получения 
субстанции 7-азепан-1-ил-1-этил-6-фтор-3-(4-фенил-1,3-тиазол-2-ил)-хинолина-4(1H)-она. 
Технология получения новой субстанции состоит из последовательных стадий синтеза: получения 3-
циано-6,7-дифторхинолона, N1-етил-3-циано-6,7-дифторхинолона, N1-етил-3-циано-6-фтор-7-азепан-
хинолона, N1-етил-6-фтор-7-азепан-хинолон-3-тиокарбоксамида, 3-(4-фенил-тиазолил-2)-N1-етил-6-
фтор-7-азепан-хинолона. 
Стадия 1. Получение 3-циано-6,7 дифторхинолона. 
В реактор загружают этиловый эфир этоксиметиленциануксусной кислоты и 3,4-дифтороанилин. Из 
мерника в реактор загружают дифенилоксид при работающей мешалке. Реакционную массу 
нагревают до температуры 120°С и продолжают перемешивание в течение 1 часа. Реакционную массу 
нагревают до температуры 250°С и перемешивают 45 минут, после чего постепенно охлаждают до 
температуры (40-45)°С. После охлаждения в реактор из мерника загружают хлористый метилен. 
Выдерживают в течение 1 часа и фильтруют на центрифуге. Осадок промывают этанолом, 
загружаемый из мерника. Вещество передают на стадию 2. 
Стадия 2. Получения N1-этил-3-циано-6,7-дифторхинолона. 
В реактор загружают диметилформамид, 6,7-дифтор-3-циано-хинолон-4 (со стадии 1), этил йодид и 
карбонат калия. Реакционную массу нагревают до температуры 50°С и выдерживают в течение 6 
часов при постоянном перемешивании. После охлаждения в реактор из мерника загружают воду 
очищенную. Выдерживают в течение 1 часа и фильтруют на центрифуге. Осадок промывают 
этанолом, загружаемый из мерника. Вещество передают на стадию 3. 
Стадия 3. Получения N1-этил-3-циано-6-фтор-7-азепан-хинолона. 
В реактор загружают диметилсульфоксид, N1-этил-3-циано-6,7-дифторхинолон (со стадии 2), азепан 
и ДБУ (диазабициклоундецен). Реакционную массу нагревают до температуры 70°С и выдерживают в 
течение 4 часов при постоянном перемешивании. После охлаждения в реактор из мерника загружают 
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воду очищенную. Выдерживают в течение 1 часа и фильтруют на центрифуге. Осадок промывают 
водой очищенной, загружаемой из мерника. Вещество передают на стадию 4. 
Стадия 4. Получения N1-этил-6-фтор-7-азепан-хинолон-3-тиокарбоксамида. 
В реактор загружают пиридин и N1-этил-3-циано-6-фтор-7-азепан-хинолон (со стадии 3). Реакцион-
ную массу нагревают до температуры 50°С и выдерживают в течение 72 часов при постоянном 
перемешивании и насыщении сероводородом. После охлаждения в реактор из мерника загружают 
воду очищенную. Выдерживают в течение 1 часа и фильтруют на центрифуге. Осадок промывают 
этанолом, загружаемый из мерника. Вещество передают на стадию 5. 
Стадия 5. Получения 3-(4-фенил-тиазолил-2)-N1-этил-6-фтор-7-азепан-хинолона. 
В реактор загружают N1-этил-6-фтор-7-азепан-хинолон-3-тиокарбоксамид (со стадии 4), бромацето-
фенон и диметилформамид. Реакционную массу нагревают до температуры 80°С и выдерживают в 
течение 30 минут при постоянном перемешивании. После охлаждения в реактор из мерника 
загружают воду очищенную. Выдерживают в течение 1 часа и фильтруют на центрифуге. Осадок 
промывают этанолом, загружаемый из мерника. Вещество передают на стадию 6. 
Стадия 6. Сушка 3-(4-фенил-тиазолил-2)-N1-этил-6-фтор-7-азепан-хинолона. 
Субстанцию перегружают в лотки, загружают в сушилку и сушат при температуре 40-45°С. После 
сушки субстанцию собирают в сборник и отбирают пробу для анализа. После получения 
положительного результата анализа вещество передают на стадию упаковки и маркировки готовой 
продукции. 
Таким образом, нами впервые синтезировано 7-азепан-1-ил-1-этил-6-фтор-3-(4-фенил-1,3-тиазол-2-
ил)-хинолина-4(1H)-он и предложено оптимизированный способ его получения. Разработана 
технологическая и аппаратурная схемы получения. В дальнейшем на основе этой субстанции мы 
планируем разработать состав мягкой лекарственной формы для наружного применения. 
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А.В. Горяев, С.Н. Запорожская 
Национальный фармацевтический университет, г. Харьков, Украина 

 
ОБОСНОВАНИЕ ВЫБОРА ЭМУЛЬГАТОРОВ ДЛЯ СТАБИЛИЗАЦИИ ЭМУЛЬСИОННОЙ 

ОСНОВЫ 
 
Производство фотозащитных средств является одним из новых направлений парфюмерно-
косметической отрасли, которая активно развивается. Учеными все больше внимания уделяется 
исследованиям, направленным на улучшение качества и разработку новых эффективных 
солнцезащитных средств за счет пролонгации их действия и улучшения водоотталкивающих свойств, 
обеспечения  достаточного уровня проникновения активных и вспомогательных веществ в кожу и 
доступности для массового потребителя. 
Ключевые слова: эмульсия, основа, эмульгатор, стабилизация, свойства.  
 
Нами разрабатывается эмульсия солнцезащитного действия, инвертирующая на поверхности кожи 
при температуре 34-35°С. Инверсия фаз является необходимой для достижения более глубокого и 
длительного проникновения эмульсии в кожу. За счет этого свойства время действия эмульсии 
становится более длительным, а также эмульсия не смывается водой при купании. Данная система 
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