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还原青篙素簿酸酚的合成

曹明珠 胡树深 李明华 张 项

抗疟新药青篙素有速效
、

低毒的优点
,

但在临床上存在杀灭疟原虫不彻底
、

近期复发率

高的缺陷〔 ’ 〕 。

增强其脂溶性
,

为了
.

克服这种缺陷
,

自1 9 7 9年以来
,

我们合成了九个还原青篙素淡酸醋
,

以期达到延长药效而克服近期复发的目的
。

实验结果
,
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兀的疗效优于青篙素
。

合成的新化合物有
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I一顶是还原青篙素在毗吮中与相应的俄氯作用而成
。

化合物顶是先将 以 一
抓代

丙酸与三笨麟
、

四氯化碳作用生成酸氛
,

`

然后再加入还原青篙素和兰乙胺作用而成云任
〕。

化

合物 ; 是还原青篙素在三乙麻
少盔对二甲氨基毗吮存在下与特硫

氯作用
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,
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化合物均以硅胶柱层分离纯化
。

鼠疟 ( P
.

b e r g h e i ) 筛选
,

较
,

结果如下
:

1 9 81年 9 月2 6日收稿

除还原青篙素特戊酸酷为固体外
,

黯
皆为油

毗
;“ “

”

皮下给药连续三天
,

以疟原虫转阴和姗时尚禅头翩比
,
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化合物 疟原虫转阴
,

7天复燃 {疟原虫转阻
,
邹天未见复燃
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: 本文所述的还原青篙素酷类均经元素分析和红外光谱鉴定
。

元素分析数据除 V , 巩两化

合物外均在允许误差范围以内
。

此项工作由本院分析室完成
。
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