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α-取代的对甲磺酰基苯丙烯酸的合成及抗炎活性
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　　摘　要　目的　寻找高效低毒的非甾体抗炎药。 方法　以 COX-2选择性抑制剂罗非昔布为先导化合物 ,合成其

开环衍生物 ,应用二甲苯致小鼠耳肿胀模型和角叉菜胶致大鼠足跖肿胀模型评价其抗炎活性 ,并考察连续经口给药

对大鼠胃肠道的影响。 结果　合成了 17个目标化合物 ( I1-17 ) , I1-15未见文献报道 ,其结构经 IR、1 HNM R、 M S和元素分

析确证。 I1, 3, 7, 9, 10, 13, 15, 16对小鼠耳肿胀模型表现显著的抗炎活性 , I1, 13, 15对大鼠角叉菜胶致足跖肿胀模型显示较强的抗

炎活性 ,在致炎后 3 h I15的抗炎活性与双氯芬酸相当 (P> 0. 05) , I13, 15与罗非昔布相当 (P> 0. 05)。上述活性化合物的

胃肠道副作用小于双氯芬酸 ,但略大于罗非昔布。 结论　 I13, 15值得深入研究。
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　　研制 COX-2选择性抑制剂已成为近年来降低

N SAIDs胃肠道副作用的有效途径之一
[1 ]。目前研究

最多的为三环类化合物 ,如 1999年上市的罗非昔布

( Rofecoxib, 1)和塞来昔布 ( Celecoxib, 2) ,正在Ⅲ期

临床研究的戊地昔布 ( Valdecoxib, 3)和帕瑞昔布

( Parecox ib, 4)的钠盐。 此类化合物大都含有顺式二

苯乙烯的结构部分 ,并且在一个苯环的对位含有药效

基团——甲磺酰基或氨磺酰基 [2 ]。另据报道 [3 ] ,一些

反式苯丙烯酸衍生物具有很强的抗炎活性 ,如化合物

5抑制 COX和 5-脂氧酶 ( 5-LO )的 IC50分别为 3. 0

μmo l /L和小于 0. 1μmol /L。本文以罗非昔布为先导

化合物 ,结合 5的结构特征 ,设计合成了化合物Ⅰ 1-17

(见表 1) ,它们具有对甲磺酰基取代的反式苯丙烯酸

和顺式二苯乙烯的结构特征 ,期望这些化合物能显示

较强的抗炎活性和较小的胃肠道副作用。

1　合成路线

以对甲苯磺酰氯为原料 ,通过还原 ,酯化 ,氧化 ,

水解得到对甲磺酰基苯甲醛 ( 8)。 8与取代乙酸经

Perkin反应缩合得到目标化合物 I1-11, 13-17。 据文献报

道
[4 ]
,此类化合物为 E型即反式苯丙烯酸型化合物。

Ⅰ 1经铁粉还原得到Ⅰ 12。合成路线见 Scheme 1。在进

行 Perkin反应时 ,当苯乙酸的对位为吸电子基团如

硝基、对甲磺酰基时 ,可缩短反应时间 ,以减少副反

应 ,提高收率。 I1-17的理化常数见表 1。 I1-15未见文献报

道 ,其结构经 IR、
1
HNMR、M S和元素分析确证 ,数据

见表 1和表 2。

2　生物活性

2. 1　抗炎活性——二甲苯致小鼠耳肿胀及角叉菜胶

致大鼠足跖肿胀

二甲苯致小鼠耳肿胀实验结果表明 ,与羧甲基

纤维素钠 ( CMC-Na)比较 , I1, 3, 7, 9, 10, 13, 15, 16有显著的
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a. Na2 SO3 , Na HCO3 , 75℃ ; b. ( CH3 ) 2 SO4 , Na HCO 3, ref lux; c. CrO3 , ( CH3CO) 2O, 5℃ ; d. H2 SO4 , reflux; e. RCH2COOH, ( CH3CO) 2O,

K2CO3 , reflux; f. ( CH3CH2CO) 2O o r ( CH3CO) 2O,

K2CO3 , reflux; g. Fe, N H4Cl , 95℃ .

Tab 1. St ructures, physical cons tants and elemen tal analysi s of com pounds I1-17

Compd. R mp(℃ ) Yield (% ) Formula

Element analysis (% )

Calcd( Found)

C H N

I1 4-NO2 Ph 206-208 66. 3 C16H13NO6 S 55. 33( 55. 40) 3. 75( 3. 65) 4. 03( 3. 62)

I2 4-ClPh 183-185 75. 0 C16H13ClO4 S 57. 05( 57. 32) 3. 86( 3. 43)

I3 2-ClPh 217-219 71. 2 C16H13ClO4 S 57. 05( 56. 93) 3. 86( 3. 45)

I4 4-CH3 SO 2 Ph 248-250 68. 4 C17H16O6 S2 53. 06( 53. 42) 4. 21( 3. 89)

I5 Ph 196-198 74. 9 C16H14O4 S 63. 58( 63. 87) 4. 64( 4. 32)

I6 1-Naph th alenyl 119-121 77. 4 C20H16O4 S· 1 /2H2O 66. 48( 66. 64) 4. 71( 4. 83)

I7 4-CH3 Ph 183-185 69. 6 C17H16O4 S· 1 /5H2O 63. 83( 63. 93) 5. 13( 5. 09)

I8 4-CH3 SPh 179-181 80. 6 C17H16O4 S2 58. 62( 58. 58) 4. 60( 4. 18)

I9 4-CH3OPh 205-206 67. 8 C17H16O5 S 61. 45( 61. 35) 4. 82( 4. 64)

I10 4-HOPh 213-215 75. 5 C16H14O5 S· 1 /3H2O 59. 26( 58. 95) 4. 52( 4. 03)

I11 4-PhCH2OPh 154-156 68. 6 C23H20O5 S 67. 65( 67. 58) 4. 90( 4. 61)

I12 4-N H2 Ph 186-188 72. 8 C16H15NO4 S· 1 /2H2O 58. 90( 58. 51) 4. 91( 4. 38) 4. 29( 3. 75)

I13 2, 5-diCH3OPh 148-150 80. 1 C18H18O6 S 59. 67( 59. 59) 4. 97( 4. 71)

I14 PhS 176-178 71. 0 C16H14O4 S2 57. 49( 57. 49) 4. 19( 3. 83)

I15 PhO 234-236 83. 2 C16H14O5 S· 1 /5H2O 59. 70( 59. 96) 4. 48( 4. 51)

I16 CH3 182-184 75. 4 C11H12O4 S

I17 H 265-267 75. 6 C10H10O4 S

Tab 2. M S, IR and 1HNM R spect ral data of com pounds I1-17

Compd. M S(m /z ) IR( cm- 1 ) 1HNMR ( 300M Hz, CDCl3 /DM SO,δ)

I1
370( M+ Na+ ) 3300-2600, 1669, 1304, 1147 2. 97(s , 3H) , 7. 14( d, 2H) , 7. 34( d, 2H) , 7. 66( d, 2H) , 7. 88( s,

1H) , 8. 11(d , 2H)

I2
335( M-H+ ) 3300-2600, 1687, 1302, 1150 3. 04(s , 3H) , 7. 12( d, 2H) , 7. 20(d , 2H) , 7. 30( d, 2H) , 7. 70( d,

2H) , 7. 80( s, 1H)

I3 359( M+ Na+ ) 3300-2600, 1704, 1289, 1142 3. 03( s, 3H) , 7. 14 ( d, 1H) , 7. 17～ 7. 33( m, 3H) , 7. 39( t, 1H)

7. 51(d , 1H) , 7. 78(d, 2H) , 8. 05( s , 1H)

I4 419( M+ K+ ) 3300-2600, 1682, 1301, 1148 3. 17(s , 3H) , 3. 25( s, 3H) , 7. 28( d, 2H) , 7. 46( d, 2H) , 7. 76( d,

2H) , 7. 91～ 7. 93( m , 3H)
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Continued Tab 2.

Compd. M S(m /z ) IR( cm- 1 ) 1HNM R ( 300M Hz, CDCl3 /DM SO,δ)

I5 301( M-H+ ) 3200-2600, 1695, 1288, 1152 2. 93(s , 3H) , 7. 11～ 7. 14 ( m, 4H) , 7. 27～ 7. 30 ( m, 3H) , 7. 61

(d , 2H) , 7. 76(s , 1H)

I6 391( M+ K+ ) 3300-2600, 16811301, 1147 2. 93 (s , 3H) , 7. 11 (d , 2H) , 7. 30( m , 1H) , 7. 48( m, 3H) , 7. 55

(d , 2H) , 7. 63(d , 1H) , 7. 92( d, 2H) , 8. 18(s , 1H)

I7 339( M+ Na+ ) 3229-2600, 1685, 1303, 1152 2. 41( s, 3H) , 3. 10 ( s, 3H) , 7. 10 ( d , 2H) , 7. 21 ( d, 2H) , 7. 28

(d , 2H) , 7. 76(d , 2H) , 7. 93(s , 1H)

I8 387( M+ K+ ) 3300-2600, 1675, 1305, 1148 2. 51(s , 3H) , 3. 03( s, 3H) , 7. 12( d, 1H) , 7. 22～ 7. 64( m, 5H) ,

7. 76(d , 2H) , 7. 92(s , 1H)

I9 350( M+ N H4
+ ) 3300-2600, 1705, 1309, 1149 3. 05(s , 3H) , 3. 74( s, 3H) , 6. 84( d, 2H) , 7. 03( d, 2H) , 7. 23( d,

2H) , 7. 66～ 7. 70( m , 3H)

I10 341( M+ Na+ ) 3447, 3300-2600, 1688, 1290, 1140 3. 01(s , 3H) , 6. 70( d, 2H) , 6. 91(d , 2H) , 7. 21( d, 2H) , 7. 64( d,

3H)

I11 447( M+ K+ ) 3300-2600, 1689, 1312, 1149 3. 02(s , 3H) , 5. 09 ( s, 2H) , 6. 98( d , 2H) , 7. 15 ( d, 2H) , 7. 26～

7. 47( m, 7H) , 7. 75(d , 2H) , 7. 89(s , 1H)

I12 318 (M+ H+ ) 3471, 3300-2600, 1691, 1513, 1303, 1147 3. 08 ( s , 3H) , 6. 06 ( d, 2H) , 6. 77 ( s, 1H) , 7. 21 ( d, 2H) , 7. 60

(d , 2H) , 7. 81(d , 2H)

I13 361( M-H+ ) 3300-2660, 1681, 1312, 1148 3. 02(s , 3H) , 3. 60( s , 6H) , 6. 49(d , 1H) , 6. 84～ 6. 90( m, 2H) ,

7. 77(d , 2H) , 7. 88( t, 3H)

I14 352( M+ N H4+ ) 3300-2600, 1688, 1313, 1148 3. 00 ( s , 3H) , 7. 18( m , 5H) , 7. 79(s , 4H) , 8. 15( s, 1H)

I15 341( M+ Na+ ) 3300-2600, 1689, 1310, 1149 3. 18(s , 3H) , 6. 97( d, 2H) , 7. 04( t , 1H) , 7. 33( t , 2H) , 7. 94( m,

5H)

I16
* 3300-2600, 1674, 1312, 1148 2. 03(s , 3H) , 3. 28( s, 3H) , 7. 65( s , 1H) , 7. 73( d , 2H) , 7. 96( d,

2H)

I17
* 3300-2600, 1686, 1310, 1150 3. 19(s , 3H) , 6. 66( d, 1H) , 7. 63(d , 1H) , 7. 91(s , 4H)

　　* know n com pound

抗炎活性 ,与罗非昔布 ( RC)和双氯芬酸 ( DC)比较无

显著性差异 ( P> 0. 05) (见表 3)。 故进一步考察活性

化合物对角叉菜胶致大鼠足跖肿胀的抗炎活性以及

对胃肠道的不良反应。结果表明 ,在致炎后 3 h大鼠

足跖容积明显增加。 与 CMC-Na比较 , I1, 13, 15可显著

减轻大鼠足跖肿胀程度 (P < 0. 05,P < 0. 01)。 I15的抗

炎活性与 DC相比无显著性差异 ( P> 0. 05) , I13, 15与

RC相比无显著性差异 ( P> 0. 05) (见表 4)。

2. 2　对胃肠道的影响

连续 ig给药 7 d结果显示 ,各组大鼠在给药前后

体重没有明显变化 ( P> 0. 05) ;给药期间未见死亡 ;

根据胃及十二指肠溃疡面积测定结果发现 , RC和

I7, 9, 10, 13, 15的胃肠道副作用明显小于 DC( P < 0. 01, P

< 0. 001) ,其中Ⅰ 10对胃肠道的损伤与 CMC-Na相比

无明显差别 ( P> 0. 05) ,与 RC相比也无显著差异 (P

> 0. 05) (见表 5)。上述结果表明:这些化合物对胃肠

道的不良反应小于 DC,但略大于 RC。

Tab 3. Ef fect of I1-17 on xylene-induced mice ear sw el ling( x± s ,n= 10)

Compd.
Dose

( mg /kg )
Sw ollen ex tent

( mg)
Inhibi ti on

(% )
Activi ty
ratio

CM C-Na 11. 9± 1. 82# # # 0

DC 20 7. 55± 2. 43* * * 36. 55 1. 01

RC 10 7. 58± 2. 42* * * 36. 30 1 . 00

I1 11 8. 91± 3. 23* 25. 12 0. 69

I2 11 10. 1± 2. 74 14. 29 0. 39

I3 11 7. 77± 2. 17* * * 34. 71 0. 96

I4 12 11. 7± 2. 00 0. 02 0

I5 10 10. 9± 3. 32 0. 08 0

I6 11 11. 3± 1. 90 0. 05 0

I7 10 9. 01± 2. 19* * 24. 29 0. 67

I8 11 10. 8± 3. 43 0. 09 0

I9 11 8. 46± 3. 68* * 28. 91 0. 80

I10 10 9. 45± 3. 21* 20. 59 0. 57

I11 13 11. 5± 2. 69 0. 04 0

I12 10 9. 46± 4. 10 20. 50 0. 56

I13 12 9. 38± 3. 54* 21. 18 0. 58

I14 11 10. 4± 3. 06 12. 94 0. 36

I15 10 8. 23± 3. 79* * 30. 84 0. 85

I16 8 7. 95± 2. 91* * * 33. 19 0. 91

I17 7 10. 8± 3. 21 0. 10 0

　　* P < 0. 05, * * P < 0. 01, * * * P < 0. 001, vs CMC-Na;

# # # P < 0. 001, vs RC
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Tab 4. Effect of I1, 3, 7, 9, 10, 13, 15, 16 on carrageenin-induced rat paw

edema ( x± s ,n= 9)

Compd.
Dose

( mg /k g)
Edema

(m l, 3 h )
Inhibit ion

(% )

Activi ty
ratio
( 3 h )

CM C-Na 0. 57± 0. 18# # # ※※※ 0

DC 10. 0 0. 20± 0. 11* * * 64. 91 1. 23

RC 5. 0 0. 27± 0. 11* * * 52. 63 1. 00

I1 5. 5 0. 38± 0. 08* # # ※ 33. 33 0. 63

I3 5. 5 0. 44± 0. 17 22. 81 0. 43

I7 5. 0 0. 41± 0. 14 28. 07 0. 53

I9 5. 5 0. 41± 0. 15 28. 07 0. 53

I10 5. 0 0. 41± 0. 15 28. 07 0. 53

I13 6. 0 0. 34± 0. 12* * # 40. 35 0. 77

I15 5. 0 0. 29± 0. 13* * 49. 12 0. 93

I16 4. 0 0. 43± 0. 15 24. 56 0. 47

　　 * P < 0. 05, * * P < 0. 01, * * * P < 0. 001, vs CM C-Na; # P <

0. 05, # # P < 0. 01, # # # P < 0. 001, vs DC; ※ P < 0. 05,※※※ P <

0. 001, vs RC

Tab 5. Ef fect s of compounds I1, 3, 7, 9, 10, 13, 15 on rat gas t roin tes tine

(x±s ,n= 8)

Compd.
Dose

( mg /kg )

Ulcer area of su rvival rats

( mm2)

CMC-Na 0. 14± 0. 36# # #

DC 5. 0 6. 46± 3. 38* * * ※※※

RC 5. 0 0. 18± 0. 26# # #

1 5. 5 4. 14± 2. 67* * * ※※※

3 5. 5 3. 46± 2. 73* * ※※

7 5. 0 2. 67± 1. 34* * * # # ※※※

9 5. 5 1. 15± 0. 95* # # # ※

10 5. 0 1. 12± 1. 30# #

13 6. 0 1. 84± 1. 66* # # ※

15 5. 0 1. 16± 1. 07* # # ※

　　 * P < 0. 05, * * P < 0. 01, * * * P < 0. 001 vs CM C-Na; # # P <

0. 01, # # # P < 0. 001 vs DC, ※ P < 0. 05, ※※ P < 0. 01, ※※※ P <

0. 001 vs RC

3　构效关系

研究这类化合物的构效关系时发现 R= H即 α

位无取代 ( I17 )时无抗炎活性 ,提示α取代对抗炎活性

是必须的。当 R为芳环时 ,抗炎活性随环上取代基不

同而异。苯环对位为吸电子的硝基 ( I1 )时抗炎活性较

强 ,硝基还原后 ( I12 )活性降低。苯环对位由甲氧基取

代 ( I9 ) ,活性大于甲硫基取代 ( I8 )。类似地 , R为苯氧

基活性大于苯硫基 ( I15 vs I14 )。 当苯环上甲氧基由一

个增加到两个 ,即供电子基增加引起活性下降 ( I9 vs

I13 ) ,但大鼠试验中 I13活性大于 I9 ,说明动物种属差

异对活性有一定影响。

药理结果表明 ,罗非昔布开环衍生物大部分具有

较强的抗炎活性 ,而且胃肠道副作用显著小于 DC,

但略大于 RC。 分析其原因可能是 RC开环后对

COX-2的选择性有所降低。目前 ,已有数种策略降低

传统 N SAIDs的胃肠道副作用 ,如将 N SAIDs的羧

基转化为相应的酰胺 [ 5] ,以提高其对 COX-2的选择

性 ;或者将其羧基转化为异羟肟酸衍生物 ,可均衡地

抑制 COX /5-LO
[6 ]
;或者将其羧基与一氧化氮 ( NO)

供体偶联 ,制备 NO供体型 N SAIDs
[7, 8 ]
。我们从以上

几个方面着手 ,正在合成Ⅰ 13, 15等化合物的羧酸衍生

物 ,结果另文报道。

4　实验部分

4. 1　化学合成

熔点用 b形管测定 ,温度未经校正。红外光谱用

Nico let Impact 410型红外光谱仪测定 , KBr压片

法。
1
HNM R用 Bruker ACF-300M Hz或 AV-300型

核磁共振仪测定 , TM S为内标。 MS用 HP1100质谱

仪测定。
对甲磺酰基甲苯 ( 7)

按文献方法 [9]制备 ,收率 82. 4% , m p: 84～ 86℃ (文献:

83. 5-87. 5℃ )。

对甲磺酰基苯甲醛 ( 8)

按文献方法 [10]制备 ,收率 85% , mp: 157～ 159℃ (文献:

157～ 159)。

E-2-( 4-硝基苯基 ) -3-( 4-甲磺酰基苯基 ) -丙烯酸 ( I1 )

对甲磺酰基苯甲醛 ( 1. 8 g , 10 mmol) ,对硝基苯乙酸 ( 2. 0

g , 11 mmol) ,重蒸乙酸酐 ( 5 ml, 53 mmol)和无水 K2CO3 ( 0. 7

g , 5 mmol)搅拌回流 30 min,稍冷 ,加水至混浊 ,放置 ,析出棕

红色油状物 ,倾去水层 ,加入 2 mol /L NaOH溶液 6 ml,煮沸 1

h,过滤 ,滤液酸化 ,析出棕褐色固体 ,用 80%乙醇重结晶 ,得

到黄色晶体 2. 3 g。

I2-11, 13-15参照 I1制备方法制得。

E-2-( 4-胺基苯基 ) -3-( 4-甲磺酰基苯基 ) -丙烯酸 ( I12 )

将氯化氨 ( 0. 16 g , 3 mmol)溶于水 8 ml中 ,搅拌 ,加热至

95 ℃ ,加入铁粉 ( 1. 1 g , 20 mmo l) ,保温 0. 5 h 后 ,加入Ⅰ 1

( 2. 3 g , 6. 5 mmo l) ,搅拌 , 95℃反应 2 h,冷却 ,加入 20% Na2

CO3溶液 ,调 pH为 9,过滤 ,滤液用 6 mol / L盐酸调 p H为 7,

析出沉淀 ,抽滤 ,真空干燥 ,得到黄色粉末 1. 5 g。

E-2-甲基 -3-( 4-甲磺酰基苯基 ) -丙烯酸 (Ⅰ 16 )

对甲磺酰基苯甲醛 ( 1. 8 g , 10 mmo l) ,丙酸酐 ( 1. 5 ml, 12

mmol)和无水 K2CO3 ( 0. 7 g , 5 mmol)回流搅拌 2 h ,稍冷 ,加

入 5 ml水 ,搅拌 ,冷却 ,析出棕褐色固体 ,过滤 ,滤渣加入 2

mol /L NaO H溶液 6 m l,煮沸 1 h,过滤 ,滤液酸化 ,析出黄色
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固体 ,用 95%乙醇重结晶 ,得黄色粒状晶体 1. 8 g。

I17参照 I16制备方法制得。

4. 2　药理实验

4. 2. 1　抗炎活性—— 二甲苯致小鼠耳肿胀 [ 11 ]及角

叉菜胶致大鼠足跖肿胀
[12-14 ]

二甲苯致小鼠耳廓肿胀试验 , DC给药剂量为 20

mg /kg , RC给药剂量为 10 mg /kg ,所有药物均用

0. 5% CMC-Na配制成 1. 59× 10
- 3

mol /L的混悬液

(与 RC等摩尔浓度 ) ,每组 10只小鼠 ,禁食 12 h后

ig ,给药体积为 0. 2 ml /10 g ,角叉菜胶致大鼠足跖肿

胀试验 , DC给药剂量为 10 mg /kg , RC给药剂量为 5

mg /kg ,其它药物均用 0. 5% CMC-Na配制成 3. 18

× 10- 3
mol /L的混悬液 (与 RC等摩尔浓度 ) ,每组 9

只大鼠 ,禁食 12 h后 ig ,给药体积为 5 m l /kg。

4. 2. 2　对胃肠道的影响
[ 15]

DC给药剂量为 5 mg /kg ,其它各组给药剂量及

药物配制同角叉菜胶致大鼠足跖肿胀试验。每组 8只

大鼠 ,连续 ig给药 7 d,测定给药前和给药末期 ( d7)

体重的变化 ,并于末次给药后 1 h取出胃及十二指

肠 ,经甲醛处理后置解剖镜下测定溃疡面积 ,观察并

比较药物对大鼠胃肠道的影响。
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ABSTRACT　 AIM　 To search for new compounds w ith st ronger anti-inflammato ry activi ty and less

g ast rointestinal ( GI) side ef fects. METHODS　 A series ofα-substituted p -methy lsulfony lcinnamic acids were

designed and synthesized based on rofecoxib, a COX-2 selective inhibi to r. Thei r anti-inf lamma to ry activi ty

ag ainst xy lene-induced mice ear sw elling and carrageenan-induced rat paw edema was evalua ted, and thei r GI

side ef fects in the rats w ere examined. RESULTS　 Seventeen targ et compounds ( I1-17 ) w ere obtained, I1-15 are

new compounds, and their st ructures were identified by IR,
1
HNMR, M S and elemental analysis.

I1, 3, 7, 9, 10, 13, 15, 16 exhibited marked anti-inf lammatory activi ty in xy lene-induced mice ear sw elling model. They

w ere further evaluated in ca rrageenan-induced rat paw edema model. I13, 15 show ed anti-inf lammatory activi ty

comparable to ro fecoxib, and no signi ficant di fference betw een I15 and diclofenac w as found. Most o f the

compounds wi th anti-inf lamma to ry activ ity had less GI side ef fects than diclofenac, but somewha t more than

rofecoxib. CONCLUSION　 I13, 15 deserv e to have further study.

KEY WORDS　 Refecox ib; α-Substi tuted p -methy lsulfonylcinnamic acids; Anti-inf lamma to ry activi ty;

Gastrointestinal side ef fects; Synthesis

·校园信息·

中国药科大学 13项科研项目获得国家“ 863计划”及国家“创新

药物与中药现代化”重大专项资助

“十五”期间为加强原始创新、基础研究、应用基础研究及科技成果产业化 ,国家科技部启动了新一轮“ 863

计划”和十三个国家重大专项。 我校在上级及校领导的关心支持下 ,经广大科研人员和科技管理部门的共同努

力 ,在生物和农业技术领域、资源与环境技术领域 ,重大专项中创新药物研究领域取得了重大突破 , 13项科研

项目获得了国家“ 863计划”及国家“创新药物与中药现代化”重大专项的资助。 其中主持的项目有 9项 ,分别

是: “一类抗高血压新药盐酸非洛普的研究”、“抗心律失常一类新药盐酸关附甲素的研究”、“抗肿瘤一类新药藤

黄酸的研究”、“中药复方二类新药`心得康’颗粒剂的研制”、“逆转肿瘤多药耐药性新药 N Z08的研究”、“功能

基因亚功能片段制备和质量控制平台”、“新型高通量药物筛选模型的建立”、“ I类抗肝炎新药鲨肝刺激物质

HSS的临床前研究”、“ I类抗肿瘤新药真菌多糖 YCP的临床前研究”; 与外单位协作科研 4项 ,分别是“银杏

内酯注射液”、“肾宝片剂的开发与创新研究”、“治疗糖尿病肾病一类新药大黄酸的研究”、“红花黄色素的活性

研究”。 这些重大项目的启动与实施必将对我校的基础研究、应用基础研究、学科建设、“ 211工程”建设产生深

远的影响。
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