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表 2 本法与原法测定结果比较 光度，求得 I、Ⅱ含量，并与原测定法进行匿 
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c (％) J 1．70 2．2B 1 1．42 1 2．01 

较，t检验表明 >0．05,说明两法测定结果 

无显著差异。 

讨 论 

本文采用混合物测定 △互 盘， 可减少相 

互间的干扰，避免操作过程中 l入误差；奉试 

验所测得的K值及 AE 值，仅适用于本实 

验条件，更换 仪 器 与 条件，应 重新 测 定。 

矗巨 可为负值。 

释成含 I及Ⅱ分别为O．∞I％、0．00125~(g／ 参 考 文 献 
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卡托普利(1)，化学名为 1一(3-巯基一D一 血压和充血性心力衰竭的治疗药物 】。 

2 甲基。1 氧代丙基)一L-脯氨酸，系血 管 紧 l的合成大都采用甲基丙烯酸为起 始 原 

张索转化酶(ACE)抑制剂“ ，临床上作为高 料，经加成、酰氯化、缩合、光学异构体分离、 
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游离、水解制得 。 为解决成品易氧化的 

问题可制成二硫化物贮存，其后再还原制得 

l“： 近年来有报 道采用前 拆分法 ，或 通过 

毗咯并硫氮杂革二酮这一中问体合成” 及二 

硫化物经电解还原 等方法制备。本文对备 

合成路线以图解表示(见前页)。 
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对羟基苯乙酸合成工艺改进 
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对羟基苯乙酸 (1)是合成 |；B·受体阻滞药 二羟基异黄酮——的重要中间体． 

阿替洛尔和葛根黄豆甙元有效成份——4，7一 原合成路线如下： 

o —c w+n ~ 妨604N 一 cn NO2--0 一  co姐 
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4 1 

原工艺 中邻、对位 硝基 苯 乙腈 以4倍 

量 乙醇进行分离。对硝基苯乙酸 (3)采用铁 

粉、盐酸还原，需选用耐酸设备。对氨基苯乙 

酸(4)重氮化、水解后，反应液体积增大 22 

倍，需蒸除 65％的水份，才能析出 1，能源消 

耗高，且产品含量仅 91％。 

针对上述缺点，将合成工艺改为先进行 

还原，还原收率为 89．6纬。然后重氮化以羟 

基取代，收率为 75．6为。酸水解置于最后，对 

羟基苯乙酸(1)收率为竹％。总收率按苯乙膪 

计算为28蜀，虽较原合成工艺总收率31．7％ 

(平均含量 91两)略偏低，但从生产工艺条件 

及原料成本比较，有较多优点。 

改进后，邻、对位硝基苯乙腈以 2．86倍 

量丁醇进行分离，回收损耗仅 5％。对硝基苯 

乙腈(2)采用铁粉、氯化铵还原成对氨基苯 乙 

腈(5)，反应介质接近中性，不需要耐酸设备。 

5重氮化水解成对羟基苯 乙腈 (6)时反应温度 

为 95～98。C，节省制冷设备，且 5重氮化水 

解后产物6以结晶析出，再经混酸水解后，反 

应液体积仅为原合成工艺的 l 6。整个工艺 

设备投资费用较少，船源消耗降低，产品纯度 

提高，平均吉量达 98，5。 
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