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E 文摘 。。 9】取代苇基 /蔡甲基异哇琳类及有关季按

衍生物的合成与生物活性 许 国友
,
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,
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以具有心血管活性的异哇晰类生物碱为先导

物
,

结合某些钾通道阻滞剂的结构特征
,

设计合成了

2 8 个 3
,
4
一

二氢 (I ,一 ;
) 和 l

,
2

,
3

,
4
一

四氢节基 /禁甲基

异哇琳化合物 ( . 卜 1 . )及有关季钱衍生物 ( 1 5二
和

I , ,一 : :
)

。

药理试验表明
:

除化合物 I ; 有一定升压作

用外
,

大多数化合物有不同程度的降压和减慢心率

活性
,

其中化合物 1 .

的降压活性最强
。

分析定量构

效关系发现
:

化合物母核氮原子电荷愈大 (即其绝对

值愈小 )
,

降压
·

作用愈强
;
反之

,

减慢心率作用愈强
.

异哇啦母核氮原子电荷可能为影响作用于血管或心

脏组织的重要因素之一
。

取代的化合物及母核的肪化物
。

设计新化合物时
,

以

含氮的三环为基本骨架
,

用
一
O
一

代替一 C :H cH
: 一连接

芳环以适应容电子区域的要求
,

同时
,

用亲脂性较大

的苯和卤苯甲酞基作为酞化基团对氨基进行取代
。

分别合成了对氯及间氛化合物
、

对甲基化合物和 一

个毗咤并色满酮肪的衍生物
。
7 个化合物均未见文献

报道
。

初步药理实验显示
,

这些化合物对 PA
F 诱导的

兔血小板聚集都有不同程度的拮抗作用
。

拮抗活性

相差不大
,

构效关系不明显
。

【文摘 。 1 0] 毗吮并色满酮衍生物的合成及其对血

小板激活因子的拮抗作用 浦志海
,

曹观坤
.
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,
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,
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根据已知的血小板激活因子 (P A )F 拮抗剂的结

构特点和假设的 P A F 受体构象
,

设计并合成了 7 个

以毗陡并色满酮为母核
,

在苯环氧桥对位用酞胺基

【文摘 。 1 11 13 a- 去氢表雄酮的皮质幽类侧链及其

1 3 卜差向异构体的合成 徐 芳
,

李 芳
,

廖清江
·

中国药物化学杂志
,

1 9 9 3
,
3 ( 1 2 ) : 1 7 0~ 1 7 4

以 13 日醋酸去氢表雄酮为原料经三步反应转变

成 13 a- 去氢表雄酮
,

经缩合
、

乙酞化
、

还原等反 应合

成了 13 日
,

2 1
一

二乙酞氧基
一

13 -a 孕 街
一
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,

16
一

二烯
一
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-

酮
。

同时还合成了这些化合物 13 任差向异构体
,

以比

较反应性及波谱差异
,

去氢表雄酮与硝基甲烷的缩

合反应速度比其 13
a 一

差向异构体慢
,

可能 13 卜角甲

基对缩合反应有一定位阻影响
.

并发现乙二胺用量

的改变会得到一个副产物
,

为 招
a 一

去氢表雄酮肪
。


