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抗肿瘤药物一一 ( ,堵干植物生陇
制剂

衍生物 ( 对
一

氨基苯甲酸乙醋同型物 )的合成

郑 她 稚

( 化学系 )

H i dl
` b: a 二 d杯

’ , “〕等对植物生长控制剂与肿瘤关系进行过研究
, 高怡生 〔“ , ` 〕等 曾报

告过一系列氯霉素和具有强烈生物作用的化合物为载体的植物生长控制剂衍生物的抗肿

瘤作用
.

作者 〔” , 。 〕也 曾报道过 以氯霉素同型物为载体的植物生长控制剂的抗肿瘤活性
;

个别有一定的抑制作用
.

对
一

氨基苯甲酸是叶酸的组成部分
,

而叶酸是细胞生长过 程 中

必需的物质
,

肿瘤细胞生
一

决得越快
,

则越需要对一氨基苯甲酸
。

因此选用对
一

氨基苯甲酸

乙醋为载体
,

又合成了五个植物生
一

民控制剂的衍生物 ( 口
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抓 5一三碘苯甲酸和 2
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熟 5一三氯苯 甲酸的衍生物 )
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以上化合物是由对
一
氨基苯 甲酸乙脂与各种植物生 长控制剂的酞氯

,

在碱性 条件下
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1 9 8 6年 4 月收到

带 药理实验数据由中山医科大学肿瘤研究所提供
,

栗国强参加实验工作
.
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化合物 夏一 V具有一 定的熔点
,

它们的分子离子峰与预料的分子量相符
,

其碎片峰

也与根据结构裂分规律推导得到的碎片一致
。

它们均有 1 6理和 1 0 2峰以及其相对应 的另一

碎片峰
,

二宝是酞胺裂分得到的碎片
。

互和 篮都有取代蔡裂分的碎片
,

分别 为 l 邺和 1 4 1

峰
。

R
、

W
、

V翻东有取代笨裂分的碎片
、

分别为 1 7 5
、

4 8 3
、

2盯峰
,

皿和 V 由于含有 氯

原子
; ;玫有 M 提

一

2
,

M + 召 ,

M + 。的周位素峰
。

W是多碘取代芳香化合物
,

其碎片峰 珍8 3

也是很强的
。

初步对动物艾氏腹水瘤的活性试验结果我明
,

化合物 I 抑制率为 1 4肠 (浓 度 10群g /

。 , 1 )
,

可抑制牟为姆肠 (浓度 10 召g /组 1)
,

溉抑制率为 2 6肠 (浓度 1
一

O那g / m l )
,

W抑 制 率 为

1 2肠 (浓度 I C互 g / 。 1 )
,

V抑制率为 2 0肠 (浓度 1 0那g /二 1)
。

实 验 穷 法
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酸氯的制备
:

参照二 o o d 〔? 〕等方法进行
。
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草乳 乙酿氛基筑甲酸 乙 醋 I

将对
一

氨基苯甲酸乙醋 ( 理=80 m ; )置于三角瓶中
,

加入乙酸乙醋 ( 3m l) 及 10 呱氢氧化纳

液 ( 3 0 1 )
,

抓匀
,

在冰浴冷却后
,

在 电磁搅拌器上不断泣拌
,

分批滴入 价 蔡氧乙 酞 氯

(s0
o m 只)璐于无水乙酸乙酷 3 m】)

,

即有 白色固体析出
,

保持冷却
,

并加入 10 呱氢 氧化

钠溶浓维持溶液强碱性
,

加毕
,

再搅伴 3 0分钟
,

过滤
, ;欠洗至中性

,

得 白色固体
,

干燥后

为 ( 5 。。。 : )
。

产率了9肠
。
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,
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依前述方法
,

将对
一

氛基苯甲酸乙酉别 2沁二思 )与
a 一

莱乙酚氯 ( 3 00 m g
.

)作用
,

即得化
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.

)
,
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,
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,
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依前述方法
,

将对
一

氛基苯 甲酸乙醋 ( 5。恤
、托)与 2 , 4一二氯苯氧乙酸 氯 ( 8 60 m g ) 作

用
,

即得化合物 妞 ( 7。。二动
,

产率 63 肠
,

1 6 4 5 , 1 5 2 5
,

用无水乙醇重结晶
,

熔点 1 5 7 ℃
。
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依前述方法
,

将对
一

氨基苯 甲酸乙醋 ( 1 7 0二 g )与 2 , 3 , 5一三碘苯 甲 酞 氯 ( 6 20 m g ) 作

用
,

即得化合物 W ( 60 o m g )
,

产率 94 %
。

用无水乙醇重结晶
,
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。
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三 氯笨甲酸 氛基苯甲酸 乙醋 V

依前述方法
,

将对
一

氨基苯甲酸乙醋 ( 8 3 o m g )与 2 , 3 , 5 一

三氯苯甲酷氯 ( 1
。

3鲍 )作用
,

即得化合物 V ( 1
.

20 9 )
,

产率 65 %
.

用无水 乙醇重结晶
,

熔点 1 69 ℃
。
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