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含芳氧乙胺结构异喳琳衍生物的合成及降压活性

孙宏斌 朱继文
’
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`

夏 霖
`

(药物化学研究室 ;’

有机化学教研室 )

摘 要 为了寻找新的活性强
、

毒副作用小的
a ,

受体阻断剂
,

设计合成了 27 个未见文献报道

的含芳氧乙胺结构的异魔琳衍生物
,

结构经元素分析和光谱数据确证
。

对部分化合物进行了降压活

性实验
,

多数化合物显示不同程度的降压活性
.

关工询 a ,

受体阻断剂 ; 异咬琳衍生物 ; 芳氧乙胺结构 ; 降压活性

由于多种原 因
, a ;

受体阻断剂呢哇嗓未

被经常用于高血压的一线治疗
。

随着这类药

物的其它成员的问世
,

有关
a ,

受体阻断剂在

疗效和安全性上均优于其它类抗高血压药物

的报道不断出现 〔̀ 一 ’ 〕。

在现有的
a L

受体阻断

剂中
,

有一类是含芳氧乙胺结构的开链异哇

琳衍生物 l[, 5〕 。

有报道认为芳氧乙胺结构是 al

受体阻断剂的一个母体结构 6j[
。

此外
,

我们还

注意到一些异哇琳衍生物具有钙拮抗和
a
受

体 阻断活性 v[]
。

基于以上事实
,

根据拼合原

理
,

我们设计了三种类型的化合物
,

以期获得

新型抗高血压药
。

在合成 I 型和 l 型化合物时
,

我们采用

T B ics h l e r 一 N a p i o r a l s k i 环 合 法 [S J ( 见 C h a r t

I )
。

合成 , 型化合物时
,

采用了两条途径
。

一

条途径是先合成四氢异唆琳母核
,

再进行 刃
-

烷基化反应
。

该法反应的收率很低 ( 见 C h ar `

l )
。

另一途径是先合成 N
一

烷基取代的苯乙

胺类化合物
,

再经 B is e h l e r 一 N a p i
e r a ls k i 环 合或

P ie t e t一 s钾 n g le r 环 合 [ , 〕择到 l 型 化合物 ( 见

C h a r t l )
。

本文报道了 27 个化合物
,

均未见文献报

道
,

结构经元素分析和光谱数据确证
。

理 化数
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。
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8 6 ( 5
.

3 H )
,

4
.

7 2 ( d
,

I H ) 5 0

(m
,

I H )
,

6
.

6 5
一 7

.

2 5

( m
,

6 H )

3
.

13 ( m
。

4H )
, 4

.

3 ( m ,

3 H )
.

5
.

9 6 ( 5 .

Z H )

6
.

6 8
一 7

.

0 5 (玛
.

7H )

3 2 6 ( M +
一

l ) 2 9 6 0

2 2 0
一

2 7 1 0

19 2 ( 1 0 0 % ) 1 6 10

10 7 1 3 4 0

2 8 2 ( M + 一 l ) 3 0 3 0

1 7 6 ( 1 0 0% ) 2 7 2 0

1 0 7 1 6 0 0

1 3 2 0

l . R 一= R Z = C H 3

R 3 = R ` ~ H

C一 H Z : B r N 0 3

. H C I

^ r

一{ 卜
B r

2 3 5
一

2 3 7 8 5

( d ce
.

)

E `O H

C 5 3
.

2 1 5 3
.

5 6

H 5
.

3 7 5
.

6 1

N 3
.

2 7 2
.

9 4

1
.

2 6 ( d
,

3 H )
。

3
.

2 4

( m ,

4 H )
.

3
.

7 9 ( 5
.

6 H )
, 4

.

7 5 ( d , I H ) 5
.

3

( m .

I H )

3 0 1 0

2 7 3 0

以 6 0 0

1 2 8 0

l , R l ~ R Z = R s = C H 忿

R s = H

C ” H z心C IN 0 s

一 H C I

r̂ 一
洲公代

.

2 1 8一 2 1 9 8 7
.

J C 6 0
.

3 0 6 0
.

48 !
.

3 4 ( s ,

6 H )
,

3
.

0 3 无 ( M + )

(d ce
.

) H 6
.

2 8 6
.

5 7 ( m . 4 H )
,

3
.

8 3 ( s ,

19 2
, 16 0

E t 0 H N 3
.

52 3
.

6 7 3 H )
,

3
.

8 8 ( s ,

3 H ) 9 2

4
.

7 0 ( s ,

I H )
.

6
.

6
-

7
.

18 ( m
,

6 H )

3 0 2 0

2 7 2 0

16 10

12 6 0

Z R 一留 C H Z

R Z ~ R 3 = R ` = H

C 之一H 一g N 0 3

一 H C I

A r =
~

龙0
·

十
H ! o

2 3 5
一

2 36

( d ce
.

)

M e 0 H

一

E t 20

9 1
.

3 C 67
.

38 6 7
.

5 9

H 5
.

4 8 5
.

6 5

N 3
.

7 4 3
.

9 9

3
.

0 4
一

3
.

3 ( m
,

4 H )

4
.

6 1一 4
.

7 8 ( m 。
3 H )

5
.

9 6 ( 5 . ZH )
,

6
.

7
-

7
.

8 1 ( m ,

g H )

3 3 3 ( M + )

3 32 ( M +
一

l )

1 7 6 ( 1 0 0写 )

1 4 4

3 0 6 0

2 9 0 5

1 6 0 0

1 25 0
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.

7 8 ( d ,
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.
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.
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.
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( d
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.
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,
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.
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,
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。
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.
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.
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.
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`

5
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3 Q O S
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16 1 0

】3 3 0

.
T为. . m p o u

耐 加 口出 , 山曲闪
u肠 lu 肠 e m e t hi团 id e

·

兮

1 合成部分

熔点在 R D 一 , 型熔点仪上测定
,

温度计

读 数未 经校 正
。

红 外光谱 仪为 PE R KI N
-

E L M ER 98 3 型
,

固体 K Br 压片
。

核磁共振仪

为 J E o L
一

XF g O Q 型
, T M s 为内标

。

质谱仪为

Z 人丑一 s 型
。

元素分析 仪为 c A R L o E R B A

.

: 1 10 6 型
。

, ( 4
一

级苯衷基 )丙酸

取对抓苯阶 ( 1 2
.

9 ` 0
.

1 m
o l )

,

加水 Z o m 一
,

氢氧

化钠 ( 10 ` ,

0
.

25 m o l )
。

搅拌下
,

加入 。 氯丙酸 ( 10
.

9

s
,

.0 1 m ol )
,

加热 Z h
。

冷至室温
,

加入适量水
,

以 6

. d / L 盐破调 PH I ~ 2
,

有白色固体析出
.

用乙醚提

固体析 出
。

抽滤
,

水洗
,

得 白色固体 妇
.

, g
,

收率

5 9
.

2 %
,

m v 1 1 2
一

1 1 4 ℃ (文献
贬 , 0、 m p 1 1 4

.

5
一

1 1 5 C )
。

I R

( K B r
)

u 3 0 5 0
一

2 5 0 0
,

17 2 0
,

1 6 0 B
,

1 5 0 0 e r力 ’ 。

其它芳氧狡酸参照此法制备
。

l
一

〔} ( 月
一

羲苯氧基 )〕丙耽胺基
一

2火 3
,

个二 甲氧叁 ) 苯

基
一

白蛇

取 3
,

4
一

二甲氧墓苯乙胺 ( 1 0 9
,

0
.

0 5 5 : 1飞。 一)
.

加入

10 %氢氧化钠 35 ml
.

冰浴搅拌下
,

滴加
。 一

( 4
一

氯苯氧

基 )丙酞氯 ( 0
.

0 5 6 m o 一)
.

水浴加热 Z h
,

冷至室温
,

乙

酸乙酷提取 ( 5 0 m l又 3 )
,

提取液依次用 0
.

5 m o l / L 碳

酸钠
、

1 %盐酸和饱和氯化钠洗
,

无水硫酸镁干燥
。

减

压蒸去乙酸乙醋
,

得棕色油状物 12
.

7 9
,

直接用于下

步反应
。

I R U 3 5 5 0
,

1 6 4 0
,

2 6 0 0 c m
’ 。

其它酞胺类中间体参照此法制备
。

6
,

7
一

二 甲乳基
一

1
一

〔1
~

( 4
一

氛苯氧基 ) 」乙基
一

3
,

4
一

二 氮异

啥琳盐酸盐 ( I ;
)

丫、

、

\取 ` 5 “ `
’

林幼溶彼
X 3 )

,

提取滚水洗两次
,

再用 0
.

5 m ul / L 碳

反提取 (8 O而 X 3)
。

破化反提取液
,

有白色

、飞

l
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取 卜【
a一

( 4
一

氯苯氧基 ) 〕丙酞胺基
一

2
一

( 3
,

4
一

二甲氧基 )

苯基
一

乙烷 ( 6
.

5 9
,

0
.

0 1 8 m o 一)
,

加氯仿 3 0 m l
,

五氯化

磷 (4
.

2 9
,

0
.

02 m of )
,

室温搅拌 咤 h
。

减压燕去氯仿
,

加适量水
,

以 10 % 氢氧化钠调 p H g ~ 1 0
,

乙酸乙酷提

取 ( 2 0 ml x 3 ), 提取液依次用饱和氯化钠和水洗至中

性
,

无水硫酸镁干操
。

通抓化氢至 p H I ~ 2
,

有浅黄固

体析出
。

抽滤
,

无水 乙醉
一

乙醚重结晶
,

得浅黄晶体

4
.

9 8
,

收率 7 1
.

4 %
,

m P 1 9 7
一

1 9 7
.

S C ( d e e
.

)
。

其它二氢异唆琳衍生物参照此法制备
。

6
,

7
一

二甲乳基
一

卜〔1
一

( 4
一

级苯筑基 ) 〕乙基
一

l
,

2
,

3
,

4
一

四

氮异啥琳盐酸 盐 ( . 4 )

取 I ; ( 2
.

5 9
,

6
.

5 m m
o 一)

,

加入无水甲醉 3 0 m 一
,

以固体 氢氧化钠调 PH g ~ 1 0
,

分批加入翻氢化钾

(1
.

5 9
,

27
.

8 m m of )
,

室温搅拌过夜
。

减压蒸去溶剂
,

加入适量水
,

乙醚提取
,

提取液水洗 3 次
,

无水硫酸

镁干操
。

通抓化氢至 p H I ~ 2
,

有白色固体析出
.

抽

滤
,

乙 醉
一

水重结 晶
,

得 白色针状 晶体 2
.

3 8
,

收率

9 2
.

5 %
,

m P 2 4 2
一

2 4 4 亡 ( d e e ;

)
。

其它 , 型四氢异唆琳的制备参照此法
。

6
,

7
一

二 甲氛基
一

2
一

甲基
一

1
一

〔1
一

( 4
一

)’k 苯氧基 ) ]乙 基
一

3
,

4
一

二氮异啥琳礴化物 ( I 。
)

取 6
,

7
一

二甲氧绝
一

卜【1
一

(月
一

滇苯氧基 ) 〕乙基
一

3
,

4
一

二氢异哇嗽盐酸盐 ( 1
.

0 9
,

2
.

3峨 m m o l )
,

加 入无水

.Z 醉 1 0 m l
,

以固体氢氧化钠调 p H 1 0 ~ l 一
,

过滤
。

滤

液中加碘甲烷 s ml
,

室温放置过夜
,

有黄色粒状结晶

析出
.

抽滤
,

无水乙醉重结晶
,

得黄色晶体 1
.

1 9
,

收

率 8 5
.

7纬
,

m p 1 7 1
一

1 7 3℃ ( d e c
.

)
。

其它二氢异喳琳旗化物参照止口去制备
.

1
一

(2
,

6
一

二 甲基 )苯轧基
一

2
一

氛
一

丙垅

取 卜 (2
,

6
一

二甲墓 ) 苯氧基
一

2
一

轻基
一

丙烷 ( 22
.

5

s
,

0
.

1 2 5 m o l )和无水甲苯 6 0 m l
,

冰浴下加 入无水毗

吮 7
.

5 m l
,

抓化亚矾 1 7 m 一
,

室温搅拌 2 0 m i n
后

,

水浴

加热 6 h
。

燕去低沸物后
,

减压蒸馏
,

收集 1 1 0
一

1 18 亡 /

1 1
一

1 2 m m gH 馏份
,

得 1 8
.

7 9
,

直接用于下步反应
。

6
,

7
一

二 甲氧基
一

2
一

「1
一

甲基
一

2
一

( 2
.

6
一

二 甲基 )苯乳基」乙

基
一

1
,

2
,

3
,

4
一

四氮异啥琳盐趁盆 ( , 1 )

方法 ( a) 取 6
,

7
一

二甲氧基
一

1
,

2
,

3
,

4
一

四氢异哇

琳盐酸盐 ( 2
.

0 9
,

峨
.

弓m m o l )
,

加入 9 5 %乙醉 2 0 m l
,

三

乙胺 0
.

5 m l
,

1
一

( 2
,

6
一

二甲基 )苯氧基
一

2
一

氯
一

丙烷 (0
.

9

g
,
月

.

6 m m o 一)
,

碘化钾 0
.

1 9
,

回流 弓s h
,

减压蒸去低沸

物
,

加入适量水
,

乙酸乙酷提取 ( 10 ml x 3)
,

提取液依

次用饱和抓化钠和水洗至中性
,

无水硫酸镁干燥
。

通

氯化氢至 p H I ~ 2
,

有白色固体析 出
。

抽滤
,

无公水乙醉

重 结晶
,

得白色晶体 0
.

3 9
,

收率 17
·

6 %
,

m p Z峨2
-

2 4 6 C ( d e e
.

)
。

方法 ( b) 取 1
一

( 2
,

6
一

二甲基 )苯氧基
一

2
一

( 3
,

4
一

二

甲氧基 )苯乙胺基
一

丙烷盐酸盐 (3
.

0 9
.

7
.

9 m m ol )
,

加

入无水 甲醇 20 蒯
,

多聚甲醛 0
.

25
9 .

回流 7 h
。

减压蒸

去甲醉
,

加入 2 m o 一/ L 盐酸 5 0 nr l
,

浴温 x 0 0 C加热 遭

h
。

冷至室温
,

加适量水稀释
,

碱化至 p H g ~ 1 0
,

乙醚

提取
,

提取液水洗 3 次
。

蒸去乙醚
,

残留物经硅胶柱

层析分离 ( 乙酸乙醋
:

石油醚二 1 :

6)
,

得油状物
.

加

入经氯化氢饱和的无水乙醉
,

析出白色晶体
.

抽滤
,

无水 乙醉重结晶
,

得 1
.

3 9
,

收率 41
.

4 %
,

m p Z月4
-

2 4 6亡 ( d e e
,

)
。

6
,

7
一

二 甲札基
一
卜 甲基

一
2
一

【卜 甲基
一

2
一

( 2
,

6
一

二 甲基 )苯

轧基」̀ 基
一

1
,

2
,

3自
一

四 氮异啥琳盐酸 盐 〔 . :
)

取 1
一

( 2
,

6
一

二甲基 )苯氧基
一

2
一

( 3
,

4
一

二甲氧羞 )笨

乙胺基
“

丙烷 ( 3
.

峨 8
,

0
.

0 1 m o一)
,

加入氯仿 2 0 m l
,

三乙

胺 2
·

5 9
,

搅拌下滴加乙酞氯 L S 耐
.

室温搅拌 10

m in
,

回流 Z h
。

冷至室温
,

减压蒸去低沸物
,

加入适量

水
,

乙酸乙酷提取
,

提取液依次用 1 %盐酸
、

饱和抓化

钠和水洗至 中性
,

无水硫酸镁干燥
。

减压燕去溶剂
,

得浅黄色油状物
.

加入氯仿 20 mj
,

三氯氧磷 10 ml
,

回流 l h
。

减压蒸去低沸物
.

向残留物中加 人 尼水甲

醉 4 0 而l
,

以氢氧化钠调 p H 1 0 ~ l 一
。

分批加入硼氢化

钠 0
.

4 9
,

室温搅拌过夜
。 `

减压燕去甲醉
,

加入适量

水
,

乙醚提取 ( 20 ml x 3 )
。

提取液水洗至中性
,

无水硫

酸镁干燥
。

蒸去 乙醚
,

加入经抓化氢饱和的无水乙

醉
,

天诊吉晶析出
。

加入适量无水乙醚
,

析出白色晶体
.

抽滤
,

甲醉
一

乙醚重结晶
,

得 1
.

95 8
,

收率 招
·

5 %
,

m p

2 1 6
一

2 18 C ( d ce
.

)
。

2 药理部分

选择了 10 个化合物进行正常血压麻醉

大鼠的降压实验
。

w is at r
大鼠

,

体重 1 70 ~

2 0 0 5
,

2 0 %乌拉坦麻醉 ( 1
.

2 5 / k吕)
,

肝素钠体

外抗凝
,

颈总动脉插管测量血压
。

给药 (5 m s/

k s
,

i v )后
,

记录 1 m i n 至 6 o m in
的血压变化

,

结果见表 2
。

所试化合物多数具有不同程度

的降压活性
。

其中化合物 z
, 、

1
3 、

皿 . 、

I
。

具

有较好的降压效果
。

进一步的药理实验及构

效关系研究有待进行
。
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Tab 2
.

E fCef s t o rt he

o cm加 u nd s ( m 5s/ kg ) o n a rte ri a一 b一以司 p r

ess
u re an a ne s t he tsez d ra ts

.

牙土 入刀

C o m冈
P re t re a tm e n t,

m m H g

纬 F a l l i n a r t e r sa l p r

ess
u r e

11】I n 3 m i n 5 m i n 10 m i n

2 8
.

2士 2
.

1 5 m i n 3 0 m i n 1 5 m i n 6 0 n l i n

1 1 3
.

3士 6
.

1

1 1 2
.

7士 6
.

4

1 1 6
.

7士 3
.

1

1 08士 8

10 2
。

7土 16
.

2

11 2
.

7士 5
.

0

11 2
.

5土 8
.

1

10 7
.

3土 3
.

1

10 1
.

3土 6
.

1

10 6
.

7士 1 1
.

5

2 2
.

1士 6
.

8 2 3
.

4士 4
.

3 2 4
.

6土 2
.

2

6
.

5士 0
.

8 6
.

5士 0
.

8 6
.

4土 0
.

7

1 1
.

4士 1
.

3 2 4
.

6士 1 5 8 2 6
.

9士 2
.

2

3 0
.

5土 7
.

0 2 1
.

7士 9
.

5 2 0
.

6土 8
.

7

25
.

7士 9
.

9 1 6
.

0士 5
,

8 5 1 2
.

7 士 4
.

7

2
.

4土 1
.

1 1
.

7 士 1 69 0
.

5 士 0
.

7

2 4
.

9士 1
.

8 1 7
.

7 土 3
,

0 4
.

7 士 5
.

0

2
.

4 5士 1
.

1 2
.

4 4士 1
.

0 4
.

4士 6
.

7

2 3
.

5 1士 4
.

9 2 6
.

3 2土 2
.

0 2 7
.

6土 3
.

1

32
.

9士 6
.

7 28
.

7 士 6
.

1 2 6
.

3土 5
.

5

3 1
.

1士 2
.

9 2 3 1
.

5土 5
.

4

.

2士 1
.

.

6士 .2

.

4土 .4

.

4土 .6

.

2士 .0

5 8 士 1
.

.

5土 .7

.

7 士 1
.

l 士 1
.

6士 .2

O士 .3

0 2
.

5士 1
.

1

2 2 8 2 2 8
.

7
.

8士 6
.

7 5

一

1
.

1士 0
.

5

一

3
.

1土 5
.

8

一 6
.

2士 1
.

1

6士 2
.

6土 .2

4土 .5

l士 .0

7士 1
.

一

6
.

2士 1
.

31 6 土 6
.

6 3 1
.

1 上 6
.

1

0 2士 0
.

3 0
.

2 上 ( )
.

3

2 8
.

6土 1
.

35 2 8
.

6
_

上 1
.

3 5

1
.

8士 !
.

」 1
.

8 上 卜 7

3
.

9土 3
.

5 2
.

! 土 2
.

0

0
.

1士 O二 0 0
.

1士 0
.

0

一

1
.

4士 2
.

1 1
.

4上 2
.

1

一

6
.

2土 1
.

1
一

6
.

2土 1
.

}

I ` .

1土 9
.

1

2 4
.

6土 1
.

6 7 2 3
.

9士 4
.

7 2 0
.

5士 2
.

2 2 0
.

4土 2
.

5

2 1士 12
.

3 妙土 1 2
.

2 2 0
.

食士
·

9
.

7 2 0
.

7土 8
.
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致 谢 徐坚
、

杨贵成和徐进宜三位老师对本 文药

理实脸给予了热情带助
。

今 考 文献

1 R a m sa y L E 。
P肚 n e l l L .

W a l l e r P C
.

C 0 m aP r i s的 o f n i fe 山-P

in e , P r az os in a n d h y d r a al z 宜n e a dd 记 t o t r比 t m e n t o f h y pe r t e n -

s i v e 件 t i e n ts u n e o n t
or l l曰 b y t h i a 之id e d i u r e t i e Pi u s

be 认
一 b loc 卜

er
.

八` 尹目 拟目 J , 19 8 7 ; . 3 : 9 9

2 T o m叨 a F , T a k a妞 M
,

Y 粥 h id a K
,

以 以
.

H . m曰 y n 舀m i c a n d e n -

d oc r in ol o g jca l e ff e e t s o f a n e w s e le e t i v e 任 、一 b 10 c k玄n吕 . 吕e n t
.

t e r
aZ 翻直

n , i n 件t托 n t s w i t h ess
e n t i a l h y pe r t e n s i o n ` r e s u l t s o f

l的 g 一 比r m t r ae t m e n t
.

A协 J M押叶如
召 , 19 8 9 ; 2 :

8 3 4

3 A m es R P , C h r y sa n t S G , G o n z a l e z F
,

以 of
.

E f f e e t i v e n

ess of

d o x a z璐 i n in s y s t e m ic h y pe
r t e n s i o n

.

月m J C沪 d创
,

19 8 9 ; 6 4 :

2 0 3

4 加脸u o H朋血
. C h i e k o N a k a ga w a

.

M i e h i o T e r a i
.

F u r ht e r s t u d -

如 . (土 )
一 Y M

一
12 6 17

. a OP t e n t a n d s e le e r i v e 。 , 一

ad r e n
oc

e -P

切七朋恤哪价奴
. n d 抽 如 d lv id u a l O P t iaC l印 a n t i o m 盯 s

.

N哪乒
-

昌确们如闷脚 , , 。 角阳山两州侧翻以 ,

19 8 7 ; 3 5 .
:

2 9 5

5 徐进宜
,

夏霖
,

倪沛洲
.

苯 乙胺类化合物的 合成及心 血

管活性
.

中国药并 大学学报
, 一9 , 2 ; 2 3 ( 4 ) :

2 0 3

6 K az
u y a M i at n i . T韶 h i hJ 阮o y os h i d a , K o j i M o r i k a w a

,

时 . JI
.

N u v

e l P h e n

ox y a ll e y l a m i n e d e r i v a t孟v既 1
.

S y n t h e s i s a n d Ph a r m a

co 盆呢 ica l ac 屯iv i t
les of 。

一

i s o p r o p外
一

u
一

仁( p h e n o x y a l k y l a m i n u )

a玫 y日
一

be
n z e n e a e e ot n i t r i l e 血 r盛v a t主v e s

.

`
’

俪
, , z撇

, , , , . 1̀ 。 11
.

19 8 8 ; 3 6 ( l )
: 3 6 7

7 黄文龙
.

宋学勒
,

彭 司助等
.

取代四牡 异吟琳 行f叨物的

合成及其生物 活性
.

或学学报
,

1 9 9。
; 2敏 11)

: 8 `

8 W h a l e y W M
,

G o v i n d a e h a r i T R
.

1
’

h e p r c P a r a r一0 11 0 1
,

3
,

l d j

h y d r u i s o q u j n o li n e s a n d r e l a t浏 e o m P u u n d 、 b乡 r h e U一s f ll l c r

N a P i e r a ls k i r
ea

e t i o n
. ` h , 肠

奋̀
·

t咖
.

19 5 1 ; 6 : 7 4

9 W h a l e y W M
.

G o v i n d a e h a r i T R
.

T h e P i c l c一 S Pc n s l e r 、 ) 11一全l r

` 15 o f 忱 t r a h y d r o is o q u i n o l i n se a n d r e 性a飞e d c。 ,n P o 飞一n d s
. `力军 价

州阴
,

1 9 5 1 ; 6 : 15 1

10 R a w e e t t C H ,

W
a i n R L ,

W盛s h t m a n F
.

S t 一d i c s o n P la n .

g r o w t h 一 r e g u l a t i n s s u b s扭 n ce s 姐
.

T h e s r o w r h P r o m o . i n 吕 a `
、

t i v i t y o f e e r r a i n a r y l o x y 一 a n d a r y l r h i o a l k a n e ,. a r b u x y l i c

a c i d s
·

月林 n 月尹对 B汉
,

19 5 5 布4 3 ( 3 )
: 3 4 2

S y n t h e s i s a n d H y P o t e n s i v e A e t i v i t y o f I s o q u i n o l i n e D e r i v a -

t i v e s C o n t a in i n g A r o x y l e t h y la m i n e M o i e t y

S u n H o n g b i n ,

Z h u J i w e n l ,
N i P e i z h o u l ,

iX a L i n l

刃公公瓜祝 of M讨 ic 如川 已触饥汉护如 ’
肠衅 t刀论时 of 肠卿ic 。 吧爪汉护鱿

I n

sae
r e h f o r n e w a , 一 a d r e n oc e P t o r b lo e k e r s w i t h h ihg e f fe e t a n d l o w s id e 一 e f f e e t

,

2 7 n e w is o q u in o l i n e

d e r i va ti v e s h a v i n g t h e a r o x y l e t h y la m i n e m o ie t y w e r e d e s i g n e d a n d s y h t h e s i z de
.

T h e P r e l i m i n a r y P h a r -

.

m a e o l侧盯ca l r e s u l t s s h o w e d t h a t t h
e m a jo r i t y o f t h e e o m P o u n d s po s s e及姆 d v a r y in g d e g r e e s o f h y Po t e n

以ve . 改加i yt
.

F u r t h e r P h a r m a e o lo g ie a l t e s st a n d S A R r

ese
a r e h a r e u n d e r i n v e s t ig a t i o n

.

嗯
、

K e y w o 找肠 a 一胡
r e n co e p ot r b l o e k e r s ; H y即 t e n s iv e a e t iv i t y ; xso q u sn o 一i n e d e r i v a t iv e s ; A r o x y一

e t h y
-

la m in e 幻n o .l yt

丫\、


