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成果摘要： 

盐酸黄连素(Berberine hydrochloride)又名小蘖碱，是治疗细菌性痢疾等胃肠道疾病十分有效的药物，而且毒性小，无

耐药性，深受临床欢迎。盐酸黄连素是从植物中提取的，由于植物生长周期长，常常使生产受到限制。东北制药总厂为

了改变黄连素的生产受植物资源的限制，对从简单的化工原料开始全合成黄连素的生产方法进行了研究。“ 参考法国

Muller全合成四氢巴马汀的方法及其它文献资料，研究成功以苯酚、甲基邻位香兰醛、乙二醛为原料的全合成路线。虽

然文献报导过用上述原料全合成盐酸黄连素的方法，但收率很低。该项研究在关 键性的反应步骤作了改进。在胡椒乙

胺盐酸盐的制备中，文献报导是在甲醇中用二甲氧 乙胺、甲基邻位香兰醛与钾硼氢反应制备，收率为58%，经改革使

收率达到90%，而 且提高了质量。割除了使用高价的钾硼氢原料的工序。在胡椒乙腈制备中加入苄基三乙基氯化铵，

改变胡椒环与氰化钠的配比，大大减少了废水中氰化物的含量，割去了用黄 血盐回收氰化物的工序。特别是在最后一

步反应，文献报导的收率仅为1O%，经过反复 试验，逐步提高到75%，具备了工业生产条件。以本工艺生产的盐酸黄

连素质量完全符 合国家药典规定，生产中间体还可以用来制造其它药物。 本工艺的试验成功，解决了盐酸黄连素由于

植物资源不足使生产受到限制的问题， 以此工艺生产的盐酸黄连素临床效果与天然提取的黄连素完全一致，其中间体

还可以生 产降血脂药安妥明、止喘药平喘胺、抗休克药甲基多巴等，便于开展综合利用。该工艺 所需要的化工原料全

部为国产品，设备无特殊要求，工艺路线合理，三废治理措施可 行，易于推广应用。鉴定意见:合成盐酸黄连素的生产

工艺比较成熟，所需原料全部国产，基本上具 备了工业生产条件。为了改变临床上黄连素供不应求的状况，建议尽快

安排投产。 
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