
  在本实验的缓冲溶液中 由于 值大于 ≥ 的等电

值 ≥ 带负电荷 而大黄素 !大黄酸和大黄酚在此条件下也

同样带一定的负电荷 由此推断大黄中的这几种成分与 ≥

的结合主要不是非特异性的静电结合 ∀从分子结构上来看

见图 这种结合应该是疏水性结合 实验结果也说明了这

一点 ∀大黄酸分子中含有两个羟基和一个羧基 可嵌入 ≥

的疏水性腔进行结合 ∀而大黄素芳环上含有三个羟基和一

个甲基 由于甲基的空间阻碍 不能很好的嵌入 ≥ 的疏水

性腔 在与 ≥ 的结合能力上要弱于大黄酸 ∀大黄酚的芳环

上只含有两个羟基和一个甲基 与 ≥ 的结合能力在三者

中最弱 ∀这三个大黄类有效成分的亲水性大黄酸 大黄素

大黄酚 与 ≥ 的结合能力大黄酸 大黄素 大黄酚 结

合能力随其所含极性基团的增多而增强 ∀

5  结论

本实验采用紫外光谱法实现了对大黄素 !大黄酸和大黄

酚与 ≥ 结合常数的测定 分别为 ≅

≅ ≅ ∀大黄酸和大黄酚与 ≥ 相互作用的

研究笔者尚未见文献报道 大黄素与 ≥ 相互作用的结合

常数与文献值较一致 表明该方法准确可行 是药物与蛋白

质相互作用研究中较易实现的方法 而且也拓展了紫外可见

光谱法的应用 ∀进一步对大黄类有效成分与蛋白质结合的

机制进行了探讨 大黄类有效成分与 ≥ 的结合能力随其

所含极性基团的增多而增强 ∀
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香草醛缩乙醇胺席夫碱的合成 !表征与抑菌活性研究

作者简介 田 华 ∗ 女 山东成武人 硕士 讲师 主要从事无机化学的教学和科研工作 ∀ ∞2 ∏

田华 王昭松 黄锁义 王麟生 朱文杰 宁夏大学化学化工学院 宁夏  银川 华东师范大学化学系 上海

右江民族医学院化学教研室 广西  百色 华东师范大学生物系 上海

摘要 目的与方法  合成了未经报道的香草醛缩乙醇胺席夫碱 并对其进行了结构表征 ∀结果与结论  初步确认了其组成

抑菌实验表明该席夫碱对枯草杆菌 !大肠杆菌 !金黄色葡萄球菌 !革兰氏阴性细菌 发荧光 ± 均有较好的抑制作用 ∀

关键词 香草醛 乙醇胺 席夫碱 抑菌活性

中图分类号 × ± × ±    文献标识码    文章编号 2 2 2

Σψντηεσισ, χηαραχτεριζατιον ανδ αντιβαχτεριαλ αχτιϖιτιεσ οφ 22[ (32µετηοξψ242ηψδροξψβενζψλιδενε)2αµινο ]2

ετηανολ Σχηιφφ βασε

× ∏ • 2 ≥∏2 • 2 • 2 ( . Χολλεγε οφ Χηε µιστρψ ανδ
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√ Ρ ΕΣΥΛΤΣ ΑΝ∆ ΧΟΝΧΛΥΣΙΟΝ  × ∏ ≥

√

ΚΕΨ ΩΟΡ ∆Σ :√ ≥ √

  香草醛作为天然醛的一种 广泛存在于天然植物香草和

桉叶中 在柠檬 !柑桔等水果中 也含有香草醛 较集中地存

在于香子兰的荚中≈ 含量 ∗ 直接从天然植物叶 !

果皮中可提取到香茅油 香茅油经分馏可得香草醛 ∀香草茅

油有一定驱蚊治腹痛作用≈ ∀香草醛作为原料也可以合成

许多药物≈ ∗ 治疗柏金森病症的 2多巴 治疗心脏病的药

物罂栗碱 血管扩张哌唑 治疗白内障的药物日内停等 ∀香

草醛类席夫碱在防酶催化剂 !抑菌等方面的文献报道也很

多 ∀由于席夫碱及其衍生物与金属形成的配合物在生物活

性药物抑菌 !抗病毒 !抗癌等方面有广泛应用≈ ∗ 因此本实

验设计合成了香草醛缩乙醇胺席夫碱 并对其进行了元素分

析 !核磁共振氢谱 !红外光谱 !质谱表征 初步确认了其组成

测试该席夫碱对枯草杆菌 !大肠杆菌 !大肠杆菌 !金黄

色葡萄球菌 !革兰阴性细菌 发荧光 ± 的体外抑菌活性试

验 ∀

1  实验部分

1 1  试剂与仪器

香草醛 香兰素 分析纯 中国医药 集团 上海化学试

剂公司 乙醇胺 分析纯 中国医药 集团 上海化学试剂公

司 在使用前经减压蒸馏纯化处理 无水乙醇 优级纯 环己

烷 分析纯 ∀培养基成分均为生化试剂或分析纯试剂 所试

细菌均为第二代繁殖体 ∀

≥ • ÷2 显微熔点仪 温度计未经校正

ƒ ×2 ≥°∞≤ × ∞× ∞ 红外光谱仪 ∂

∂ 型核磁共振仪 德国 √ ∞ 元素分

析仪 ∏ ∏ 质谱分析仪 电热恒温鼓

风箱 型号 2 型号 电热恒温培养箱 ≠ ÷ ± 2

型手提式高压蒸汽消毒器 ≤⁄2 ∞全无氟电冰

箱 ÷ • 2 型旋涡混合器 无菌室 ∀

1 2  香草醛缩乙醇胺席夫碱的合成

准确称取 香草醛 约 溶于 无水乙

醇中 在氮气保护下 充分搅拌升温 在无水乙醇回流下缓慢

地滴加 乙醇胺 约 无水乙醇溶液 溶

液渐由无色透明变成淡黄色 ∀用 × ≤ 法跟踪反应进程 反

应一段时间后维持氮气保护 停止加热冷至室温 将溶液旋

转蒸发除去无水乙醇溶剂 得到土黄色固体 ∀用环己烷重结

晶粗品 得到浅土黄色粉末 产率约 ∀

1 3  抑菌实验≈

1 3 1  试验材料  菌种 枯草杆菌 !大肠杆菌 !大肠杆菌

!金黄色葡萄球菌和革兰阴性菌 发荧光 ± ∀ 培

养基 牛肉膏蛋白胨培养基 胰胨培养基 ∀

1 3 2  试验方法  抑菌试验采用国际药典通用的管碟法 ∀

首先培养 种细菌 取其第二代繁殖体作受试对象 ∀将试验

用的培养皿 !镊子以及装有牛津杯的纸信封进行高温高压灭

菌 将含琼脂的培养基平铺在培养皿上 然后把试验菌种接

种在培养基上 再在培养皿上放入 只已灭菌的牛津杯 一

只放蒸馏水作参比 另三只放不同浓度的席夫碱水溶液 将

席夫碱用适量蒸馏水溶解 配制浓度为

一系列溶液 加样后除革兰阴性细菌 发荧光 ± 在

ε 培养箱里培养 其余均在室温下培养 体外抑菌

试验的溶液 ∗ 观察结果 ∀以同样的方法平行测

试 ∗ 次 ∀

2  结果与讨论

2 1  熔点测定 !产率计算 !元素分析

合成的目标化合物熔点 ∗ ε 产率 元素

分析 ≤ 计算值 ≤

∀

2 2  红外光谱 !核磁共振氢谱 !质谱分析

化合物的红外光谱中 Χ 2 ∗ 和 Χ 2≤

的原料特征吸收峰已消失 出现了新

处 ≤ 伸缩振动的吸收峰 说明席夫碱已经生

成≈ 在 和 处强吸收峰 归属于 Χ

处是苯环上 ≤2 吸收峰 处是 ≤

上的 ≤2 吸收峰 ! 处是苯环上的 Χ≤ 振动

特征峰 ∀

用氘代丙酮作溶剂 × ≥ 为内标 测试 2 ∆

处是与 相连亚甲基上的两个 处是与 相

连的亚甲基上二个 是甲氧基上三个 是苯环

上 位的 是苯环上 位上的一个 是亚胺上

的一个 羟基上的 没有找到 因样品未干燥彻底 或溶剂

含有水分等原因 导致羟基峰被水峰掩盖 ∀

2 3  抑菌试验结果
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表 1  化合物的抑菌活性数据

Ταβ 1  √ ≥

浓度

抑菌圆直径

枯草

杆菌

大肠

杆菌

大肠杆菌 金黄色葡

萄球菌

革兰阴

性细菌 发

荧光 ±

  合成化合物的 种不同浓度对 种细菌菌株的抑菌结

果见表 ∀由表 抑菌圈直径数据可以看出 该席夫碱对所

测试的五种细菌有不同程度的抑菌活性 ∀在较低浓度时

对大肠杆菌 有较好的抑制作用 而在较高浓

度时 对革兰阴性细菌 发荧光 ± 有较好的抑制

作用 ∀

根据抑菌结果及结合文献≈ 综合分析 推测香草醛缩

乙醇胺席夫碱可能抑菌机制是 席夫碱结构与细菌体内二氢

叶酸分子中的蝶啶 或蝶呤 相似 竞争抑制二氢叶酸还原

酶 使四氢叶酸的生成受到抑制 导致细菌的 ⁄ ! 合

成受阻 最终使细菌的蛋白质合成受阻 停止了生长繁殖 ∀

由于香草醛缩乙醇胺席夫碱对所测试的细菌有不同程

度的抑菌活性 值得进一步研究 找出抑菌最佳浓度 ∀目前

我们正在合成席夫碱的金属配合物 并探讨它们的生物活

性 ∀
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阿司咪唑对小鼠心脏的急性毒性研究
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郑卫红 钱京萍 陈超 三峡大学三峡天然药物重点实验室 湖北  宜昌

摘要 目的  通过观察小鼠心电图的变化 研究阿司咪唑对心脏的急性毒性 了解其致心律失常的类型 推测其致心律失常的

机制 ∀方法  用不同剂量的阿司咪唑对小鼠灌胃 分别记录不同时间的心电图变化 ∀结果  阿司咪唑使多数小鼠心率减慢

°2 间期和 ±2× 间期延长 随剂量增加 甚至可引起完全性房室传导阻滞和窦性停搏 ∀少数情况也会出现窦性 !室性心动过

速等快速性心律失常 ∀结论  阿司咪唑可引起小鼠多型性心律失常 其中以缓慢性心律失常为主 并呈剂量依赖性 ∀

关键词 阿司咪唑 心脏 心律失常
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