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毗咤衍生物研究
异烟膝类化合物的合成及其生物活性

覃兆海 ① 赵铭杰
中国农 心 大学基础科学 和技术学院

摘 要 本 试验 合成 了一 系 列异 烟脐 的踪 衍 生 物
。

生 物 活性试验表 明
,

其 中大部分有 一 定 的杀 菌 活性
,

尤 其

对水稻 纹 枯病有 良好 的 抑制作 用
,

部分还 有 一 定 的抗烟 草花 叶病毒活性
。

关键词 异 烟踪 合成 生 物活性

分类号

,

,

, ‘

异烟脐是众所周知的抗结核菌药物
,

商品名为
“

雷米封
” 。

国 际上 的研究表 明
,

其衍生 物也

具有广泛 的生物活性
,

尤其是 杀菌活性 二’
·

〕
。

为 了研究异烟脐衍生物的结构与活性 的关系
,

开发

新型结构的农药品种
,

我们研究合成 了一 系列异烟脱 的踪类衍生物 工 ,

并测 定 了其杀菌
、

杀

植物病毒及植物生长调节活性
。

声

厂
少 一

,

目标化合物 的合成

我们以 异烟酸为起始原料
,

先合成 了异烟脐
,

然后 与拨基 化合物进 行缩合反 应
,

共合成 了

个 目标化合物
。

合成路线如下
‘

叭卜

住 一一 。

一、

—
戈曰介

一

刹

收稿 日期
一 一

①覃兆海
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异烟麟的合成

按文献 〕方法合成
,

总收率
,

熔点 一
。

异烟膝的合成 合成通法

在 三 口 烧瓶中加人 异烟脐和 无水 乙 醇
,

加热搅拌至完全

溶解
,

然 后 加 入 的碳 基 化合物
,

继续搅拌 回 流
,

冷却
,

有 固体析 出
,

滤集
,

用

乙 醇 重 结 晶
,

得 产 品
。

产 品 物 理 常 数 见 表
,

核 磁 共 振 吸 收 数 据 见 表 熔 点 在

熔点仪上测定
,

测 得数据未经校正
。 ’ 一

在
一 一

核磁共振

仪上测定
。

化 合物
, ,

表 合成化合物的理 化常数

分子式 外 观 收率 列

件八八匕连几乙工﹂刁叮矛左工

⋯⋯
口六丹︸左
工口﹄口连
孟,,口八八乙吐
工,肉‘比时丹口月了﹃了﹄丹内口,‘曰︻了一

一

一

一 ’

一

一

一

一

一 ‘

一

一

一

一

一

一

一

一

, ‘

一
一

一 ,

,

一 , 。

一 , 一

一 , , 。 一

一 一

, 一

一 , 一 一

一 一

一 ,

, 。 ,

一
一

橙色粒状 晶体

白色粉末

白色晶体

无色针状

白色晶体

淡黄色粒状 晶体

白色晶体

淡黄色晶体

白色颗粒

白色颗粒

淡绿色颗粒

淡黄色晶体

银灰色片状

白色粉末

淡黄色片状

白色针状

熔点

, 〔一 。生
一
。

, 一

为 已 知化合物
。

下 同
。

表 合成化合物的元 素分析数据

元 素 分 析

化合物 甲 诃 抓 写

理论值 实测值 理论值 实测值 理论值

、

实测值

一匕︻了一
通件,口八口庄

工。

⋯⋯
内匕︺﹃口一了︵ ︸﹃

任只八﹃︺。八︺,﹁
且

一了
‘

⋯
︸叹乃自一了,一︺

八曰﹄心工刁︺八找曰曰叹

⋯⋯
任叹乃

‘
任月冲只凸门曰︺目凸一了︸匕

⋯⋯
八︵‘八合

月几舀︼八曰今︼︺月练
‘

一︵袱﹃

⋯⋯
︹日右工
且

刀曰︵︸内乃户

刁
孟工舀﹁

⋯
自︸内门产﹃九爪尸内一了门︹日

此表转下 页
。
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续表

元 素 分 析

化合物 抓 怀 诃

理论值 实测值 理论值 实测值 理论值 实测值

﹃︺一尸一了︵︺一了

⋯⋯
乃万注斗
口八叼﹄飞且尸八月︸,︺,一一月任︺︺一了︺﹃

工

口一丫一了

⋯⋯
卜只︶故

二

一了︺︸︸︸认﹃月︺,,任,内八﹃︵门内孟

⋯⋯
月怡亡左

且月八﹄众曰曰︺﹃巴︹以﹃了﹃︼曰,一

⋯⋯
注尸任斗︵为内︸只︸口刀夕︼乃介乃

月

住,己

⋯⋯
‘以比︼门叹内内匕叹︸口白自︺一︺,八曰八︺一丫曰一了

⋯⋯
工‘件山丹获叹曰内﹄八︸一

一

一

一

一

一

一

石
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溶 剂为 减二
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生物活性测定

为 了研究 目标化合物 的结构与生 物 活性 的关 系
,

我们测定 了所合成化合物 的杀菌
,

杀烟草

花 叶病毒 和 植物生 长调 节活性
,

结果见表
, 。

表 合成化合物 的杀菌和抗烟草花叶病毒活性

溶剂
,

质量 浓度 一 ’

对病 菌 的抑 制率 列
相对 于 对照药

和空 白 的防效
化 合物

烟草 花

叶病毒
‘

小麦赤

霉 病

番茄早

疫病

棉花立

枯病

苹果 轮

纹 病

花生 褐

斑病
水稻纹

枯病

小麦叶

锈病

黄瓜灰

霉病

一

︸八曰

曰

八八匕八曰

⋯⋯
八︺﹃了︺八石﹃︸吕任任曰,月目少一︺八曰﹄︺夕一二内了︻

了口,白

⋯
一,﹃了﹃曰一了内﹃八︸月

八
且

﹃了︸且

﹄匀尸

︺,二宁︺

八曰一了︺

⋯

︵门勺

乃‘︺乃

⋯
八乃乃,刁

,︺八

⋯
今曰只︺夕︼

二一匀﹃︸

⋯⋯
,︸,尸︸口只︸只︸一了门亡﹄内

只︺,

只︺一了只︺内
︸工八‘五

直﹃了一了

︻了口

只八匕匀一

⋯⋯
自,︺一了口

通﹃︸,

八︺︵日︵了,‘

⋯⋯
月勺,︹八合卫。

︻了口
才口

﹃

口︵八匕

⋯
廷‘曰﹃日口

盆

八︺︼,︼︵吕

︺叼︺月注

勺乙。月且办八匕一了︹匕口
几︸门门﹄日,一一一一一一︸一一一一一一

, 同时 测 得 的
一

二 乙 酸基 全 氢化均 三 嗦
一 , 一

二 酮 的 防效为 。
。

表 合成化合物植物生长调节活性 溶剂
,

一 ’
一 ‘

模 式 油 菜下 胚 轴伸长 黄 瓜子 叶扩 张 小麦胚 芽鞘伸长 黄瓜子 叶生根

化合物 活性 士 活性级 活性‘士 活性 级 活性 士 活性级 活性 士 活性级

日

一八卜

,去八匕然

一一

一

一

一

一

一

一

一

一

一

一

一

一

一

标准药

一

一

一

一

一

一

一

一

一 一

一

多效 哇

一

一

一

一

一

一

一

一

激动 素

一
。

引嵘 乙 酸

一

。

一

一

内匕

日

呀 噪 乙 酸

十
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讨论

在化合物 的核磁共振 图谱 中
,

由于 苯环 和氮原子 的影 响
,

一 上质子 的吸收信号 出现

在低场
,

与毗陡环上质子 的吸收信号混在一起
,

不 易分辨
,

但可从计算质子 的数 目找 出来
。

本研

究确定 的该质子 的信号是通过与没有该质子 的化合物如
一 , 一

比较而确定的
。

从 以 上 的生 物活性测定数据可 以 看出
,

该类化合物除
一

对油菜下胚轴的伸长稍有抑制

外
,

对植物 的生 长基本没 有多大影 响
,

但对植物病菌却表现 出一 定 的抑制活性
,

尤其是对水稻

纹枯病
,

该 类化合物均有较 高的抑 制率
,

个别化合物甚 至接近 于对照 药的水平
,

说 明有可 能在

该类 化合物 中寻找 到较好 的杀菌药物
。

在抗植物病 毒活性 上
,

我们 同时测定 了 目前国际上公认 的较好 的抗植物病毒药物

的活性
,

在测 定剂量下
,

其防效 为
,

说 明所合成化合物 中有些可 能具有 比其更好的活性
。

这方面 的结论还有待进一 步证实
。

致谢 本试验 的 核磁共振数据 由本 系梁晓梅老师测 定
,

元素分析数据 由 中科 院化 学所 测

定
,

生物 活性 由南开 大 学元素所测 定
,

在此表示衷心 感谢
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