科研项目简介登记表

	项目名称
	质子泵抑制剂—兰索拉唑合成工艺

	项目负责人
	宋国强
	职称
	高级工程师

	联系方式
	0519－86330217，13584304777，drugs@vip.sina.com

	主要内容简介：
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兰索拉唑（Lansoprazole，AG-1749）2-[3-甲基-4-(2,2,2-三氟乙氧基)-2-吡啶基]-亚磺酰基-1H-苯并咪唑，是由日本武田公司开发的质子泵抑制剂。1991年底由武田公司和法国Houde公司共同在法国获准上市，用于十二指肠溃疡和反流性食管炎的短期治疗[2]。该药是继奥美拉唑（Omeprazole）之后上市的第二个质子泵抑制剂。

    兰索拉唑是取代的苯并咪唑衍生物，在吡啶环的4位上引入了三氟乙氧基，使其在结构与性质上有别于奥美拉唑。兰索拉唑在胃壁细胞的酸性环境中，转变成有活性的AG-1812和AG2000[3]，该两活性体与H+/K+-ATP酶的巯基相互作用，从而使H+/K+-ATP酶失活，抑

制中枢神经及外周神经调节的胃酸分泌。

兰索拉唑临床上用于治疗十二指肠溃疡，用药四周后治愈率可达95%；对于胃溃疡的治疗，用药八周后治愈率可达99%。用药后迅速缓解溃疡引起的疼痛，治疗效果明显优于H2受体拮抗剂。兰索拉唑亦对反流性食管炎有效。H2受体拮抗剂难以治愈的溃疡疾病兰索拉唑却都具有较好疗效。
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化合物A                        化合物B

兰索拉唑的合成采用以国内易得的化合物A和化合物B为原料出发，分两步反应（醚化与氧化反应）和一步精制得到高纯度的兰索拉唑产品。

以化合物B计，产品兰索拉唑的总收率85～88％。

	主要设备：

	1 500L和1000L搪瓷反应釜各两只
2 1000L不锈钢精制釜一只

3 反应条件温和，均为常压反应，反应温度也介于0～80℃范围内

	技术经济指标：

	产品纯度：99.4～99.7%；溶剂残留总量：< 1.0%；重金属含量：< 20ppm；杂质含量：副产物砜 <0.4%；杂质总量 <0.6%


备注：1.此表格下载方法：化学化工学院主页—表格下载—科学研究—科研项目简介登记表
2.请把此表填写好后，将电子表格交至院务办公室，邮箱:wukang@jpu.edu.cn
