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成果摘要： 

氧哌嗪青霉素(Piperacillin)是日本研究成功的第三代半合成青霉素，其抗菌谱广，对革兰氏阳性菌、阴性菌，包括绿脓

杆菌、肠杆菌、沙雷氏菌等致病菌均有较强的抗菌活性。对耐庆大霉素和羧苄青霉素的绿脓杆菌也有效，血药浓度高，

组织分布均匀，与丙磺舒及氨基糖甙类抗生素有协同作用。 上海第三制药厂从1978年开始进行试制，研究成功了以β-

羟乙胺为起始原料，经过溴化、胺化、环合羟氧酰化制造侧链EPCP的合成工艺。将EPCP与6-APA缩合得到氧哌嗪青

霉素，经过理化分析证实其结构与国外文献报导完全一致。 该工艺各步收率稳定，原材料立足于国内，有成熟的三废

处理方法，适合于工业生产。 临床试验证明本品抗菌作用强于氨苄青霉素、羟氨苄青霉素和呋苄青霉素，特别是对革

兰氏阴性菌的活性强。另外本品毒性低，小鼠静注、腹腔注射及皮下注射的 LD_(50)分别为6050～6140、8900～

11220及16730mg/kg。对呼吸道感染的有效率达 80.77%，对尿道感染的有效率为81.2%，对皮肤软组织感染的有效

率为88.89%，对 感染症总有效率为77.7%。除个别病例有皮疹、皮肤瘙痒症状外无严重毒副反应，对 肝、肾的损害

也较小，可作为临床上抗感染药物的首选药。 氧哌嗪青霉素的试制成功，不仅填补了我国半合成青霉素的一项空白，

由于半合成青霉素在原料和工艺方面有许多共同之处，因此也推动了其它半合成青霉素的发展，为我国β-内酰胺抗生素

的更新换代作出了贡献。鉴定意见:1.细菌对本品与羧苄青霉素和庆大霉素间无交叉耐药性，注射给药后迅速达到较高血

浓度，并分布到肾、旰、肺、皮肤等各组织，同时以较高血浓度从胆汁及尿中排出， 用于治疗敏感菌引起的各种感

染，具有良好的疗效，毒性反应较低，也适用于肾、心、 肝功能不全的患者。 2.合成路线较为合理，原材料及各步中

间体均有质量规格控制，产品质量符合药 用要求，与国外样品对比一致。并经临床试用，疗效显著，建议有关部门尽

快批准，组 织生产，推广使用，以满足临床的需要。 3.建议进一步加强对制造工艺及产品制剂的研究，提高产品收率

与质量，降低成 本，进一步改进三废处理的设施。 4.建议在临床上进一步对败血症、心内膜炎等的治疗研究，总结与

其它药物(如庆 大霉素等)合用的临床经验，为推广使用提出较完整的治疗方案。 
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