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一种新型的肿瘤定位辐射增敏

药物����的合成与作用研究

郑秀龙 杨立锡 高建国 朱宇翱
、

赵芳 刘楠
�上海第二军医大学�

������������ 和甲硝经乙哇�灭滴灵�等硝基化合物是 目前提 高实体瘤中乏氧细胞辐射敏感较

好的一类亲电子化合物
，
由于其对神经系统毒副作用较大

，
因而限制了该类药物的临床应用

。

为

了提高其辐射增敏疗效而降低其神经毒性
，
我们合成了一种具有亲肿瘤和辐射增敏的新型的双功

能化合物—甲硝经乙哩衍生物����
。

经元素分析
、
��测定

、
���

、

纸电泳
、

紫外及红外光谱

扫描等一系列分析证明为 ��
，
其分子式为 �‘ 。��

��
�。�������

��
。

先后共合成 �� 批
，
产品纯度达

���
，
合成方法稳定

。
�� 与

�����鳌合后
，
在带 ��。 。 小鼠 中进 行分布试验证明

� �� 有浓集于

肿瘤组织的作用
。
�� 后 �� 小时内

，
在瘤中始终维持在较高的水平

，
肿瘤 与脑和肌肉组织的放射

强度比值分另��在 ����� 及 ���左右
，

有肿瘤定位作用� 在脑内含量低
，
降低了神经毒副作用

。

这

与其脂水分配系数小有关
。
���。

试验表明
�

其毒性较小
，
比原化合物灭滴灵低

。

若将 �� 与 ��
十 �

鳌合成 ���� ��荷 ���。 小鼠
，
然后在肉瘤 ���局部缺氧下 合并照射后

，
则 ���� 合并照射组比

单独照射组���对 �，，。
生长有明显的 抑 制 作 用

，
�� 天的抑制率可达 ��

�

��
，
比 � 组 抑瘤明显

����
·

���
， 一

其辐射致敏增强比�����值为 �
�

��
，
也比 灭滴灵致敏效果强

，
故 ��

一

具有明显的辐

射增敏作用
。

上述初步结果表明
�

我们合成的 �� 是一种具有肿瘤定位和提高肿瘤乏氧细胞辐射增敏效果

颇有希望的双功能的新型药物
，
其合成原料来源丰富

，
合成方法简便

，
可能对临床诊治肿瘤有一

定的实用价值
。

有关合成方法及药理的详细报道将在第二军医大学学报等刊物上陆续发表
。

�
�

�����年 。 月 ��日收到�



第 �期 一种新型的肿瘤定位辐射增敏药物����的合成与作用研究 ��

���������� �� ��������� �� � ��丫� ���� �����

���������� ��������������� ��� ��� ������

���� ���������
�

�
�

�����

��� ����

���� ����

���� ����

���
�

���

�����

���

�����炸���乙云���� ������正��乙�
���

，
���” ���玄�

��� �������� ���������� ����� �������
�

�
�

������������ ��� ������记����� ��

��������� � ��������一������� ���������� ����� ��� ������� ������ ������������������ ��

������� ������ ����� �����
�

�������
，
������������� ��� ������� ��� �������� ���

�

��

����� �� ������� ��� ���������������� ������������� ��� ������ ��� �������������
， �

������������������������
����������� ����������������� ���� ���������������� ���

� �����一������� �������� ��� �������������� ������� �����
�

� ������ �� �������� ��
�

�
�

�
�

� �������������
，
���

，

����� ��������������� ��� ��
，

��������� ���� ���������

�������� �� �� � ������������� ��������������
�

��� ��������� ������� �� ��。�����。

�，·

����
��

·

������ ������� ������ ����������� ���� �����������
，
��� ��� ������ ���

���
，
��� ��������� ������ ��� ������

�

���� ������� ����
‘
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，
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。 。 ����一�� ����� ����� ����������� ����������� � ���� ������������� �� ����� ��

���� ������� �，。 。 ������ �� ����� ����� �� ���������
�
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