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Ранее показано, что эфиры полифторсалициловых кислот под действием насы-
щенных гетероциклических аминов подвергаются нуклеофильному ароматиче-
скому замещению атома фтора в активированном положении С4 с образованием 
4-циклоаминозамещенных полифторсалициловых кислот, их эфиров и амидов 
[1]. При этом 4-(N-метилпиперазинил)содержащие производные обладали хо-
рошей анальгетической активностью, а 4-морфонилсодержащие аналоги - уме-
ренным противовоспалительным действием.  

В данной работе нами исследовано взаимодействие метил полифторсали-
цилатов 1a,b с пиперидином. Найдено, что для трифтор-содержащего производ-
ного 1b реакция проходит в более мягких условиях в ацетонитриле при комнат-
ной температуре, когда как для дифторсалицилата 1a для полной конверсии по-
требовалось добавление основания DIPEA и нагревание реакционной массы до 
50 °C (см. рисунок). 

 

 
Схема синтеза метил 4-пиперидинил(ди)фторсалицилатов 2 

 
Строение полученных метил 4-пиперидинил-(ди)фторсалицилатов 2a,b было 

подтверждено методами ИК и ЯМР спектроскопии. РСА, выполненный для мо-
нокристаллов соединения 2а (см. рисунок), позволил однозначно установить 
строение полученных соединений. Найдена высокая ингибирующая антибакте-
риальная активность соединения 2b (МИК 7.8 мкг/мл) в отношении контрольно-
го штамма Neisseria gonorrhoeae ATCC 49226/NCTC 12700. 
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