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(57) Изобретение относится к способу получения 3-{(3R,4R)-4-метил-3-[метил-(7H-пирроло[2,3-
d]пиримидин-4-ил)амино]пиперидин-1-ил}-3-оксопропионитрила цитрата (тофацитиниба
цитрата). Техническим результатом является повышение выхода целевого продукта и снижение
содержания примесей при значительном снижении количества используемого катализатора.
Способ получения тофацитиниба цитрата включает взаимодействие (3R,4R)-(4-метилпиперидин-3-
ил)метил-(7H-пирроло[2,3-d]пиримидин-4-ил)амина, эфира или ангидрида циануксусной кислоты
в качестве ацилирующего агента и лимонной кислоты, при этом реакцию осуществляют в
одну стадию в присутствии 1,5,7-триазабицикло[4.4.0]дец-5-ена (TBD) или его смеси с 1,8-
диазабицикло[5.4.0]ундец-7-еном (DBU) в качестве катализатора.
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