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成果摘要： 

枸橼酸他莫昔芬是一个抗雌激素药物，属三苯乙烯类化合物，其化学名为1-(对-β-二甲氨基乙氧苯基)-反式-1，2-二苯丁

烯-1(Z型)。1964年英国帝国化学工业公司首先合成，1969年开始应用于临床。本品在体内通过与雌二醇竞争和乳腺癌

细胞中的雌激素受体结合，从而抑制乳腺癌细胞的增殖。临床应用于晚期乳腺癌及卵巢癌。由于本品毒性很小，用药期

间无明显副作用，因此，已有70多个国家使用本药。 上海第十二制药厂在1981年开始试验，所得样品经红外、核磁等

测试检验证实了结构。同时又不断改进工艺技术，对E、Z两种不同构型体的分离作了改进，以对溴苯酚代替对溴苯甲

醚，采用漂白粉精进行三废处理，使合成工艺符合生产要求。本品以苯乙酸为起始原料，经7步化学反应获得成品，平

均总收率为8.39%。片剂的释放度与国外样品相仿，也符合美国药典规定。本品在上海肿瘤医院、医科所肿瘤医院、北

京首都医院、北京肿瘤防治所、四川医学院附属医院等单位进行了临床验证。共收集可评价病例86例，其中完全缓解

14例， 部分缓解22例，稳定7例，无效22例，总有效率为54.05%。鉴定意见:1.枸橼酸他莫芬对于乳腺癌、卵巢癌有确

切的疗效，缓解率为50%～75%左右，而对于雌激素受体阳性病人缓解率更高。在用药期间无明显副作用。对于一些不

能耐受 其他化疗药物的病人，可先以本品治疗，待病情稳定后再采用其他手段，可以提高疗效。 2.上海第十二制药厂

采用苯乙酸为起始原料，经七步反应获得本品，原料易得，工艺可行，可以扩大试生产。3.有待进一步解决的问题。 

(1)希进一步改进工艺，提高收率，降低成本，并对“三废”问题在投产前加以落实。(2)在试生产过程中，暂以融点法

控制成品中E型异构体，尽快于短期内以高压液 相色谱法代替融点法以严格保证质量。 
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