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摘  要：为合成抗肿瘤药物甲啶铂，采用醋酸铵与 K2PtCl4反应生成 K[Pt(NH3)Cl3]，再先后与碘化

钾、2-甲基吡啶、硝酸银、氯化钾反应生成甲啶铂。采用元素分析、质谱、核磁共振氢谱和红外光

谱对其结构进行了表征。结果显示合成的化合物与理论一致，产率约为 40%，可为甲啶铂的合成提

供一条新的工艺路线。 
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Abstract: To synthesize a platinum-based anti-tumor drug picoplatin, the key intermediate K[Pt(NH3)Cl3] , 

synthesized from ammonium acetate and K2PtCl4 was subsequently reacted with KI, 2-picoline, AgNO3 

and KCl to give the target compound. The structure and component were characterized by elemental 

analysis, ESI-MS, 
1
H-NMR and IR. The results showed that its structure was consistent with the title 

compound and the yield was about 40%. This provides a new process for the synthesis of picoplatin. 
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甲啶铂(picoplatin)，化学名称为顺式-二氯-氨，

(2-甲基吡啶)合铂(II)，是继顺铂、卡铂、奥沙利铂

之后的新一代铂抗肿瘤药物，目前在国外已进入到

II/III 期临床研究，主要用于小细胞肺癌、结直肠癌、

前列腺癌及卵巢癌等的治疗

[1]
，具有高效、广谱、

低毒、给药方式多样及克服交叉耐药等优点。 

对于甲啶铂的合成，普遍采用的方法是以

K[Pt(NH3)Cl3]为起始原料，先后与碘化钾、硝酸银、

2-甲基吡啶、氯化钾反应合成甲啶铂。K[Pt(NH3)Cl3]

的合成主要采用的是顺铂在浓盐酸中回流的方法制

得

[2]
。该方法的反应周期长，产率低。 

文献[3]采用顺式-二碘-二胺类合铂(II)与高氯

酸反应合成 I(胺)Pt(u-I)2Pt(胺)I(II)的聚合物，再用氨

水拆分合成混胺中间体，最后合成甲啶铂，该方法

条件不易控制，产物中的杂质较多，难以用于生产。 

本研究采用醋酸铵以水为反应溶剂与 K2PtCl4

直接反应生成 K[Pt(NH3)Cl3]，与文献的方法相比，

该方法不用盐酸回流，起始产物的成本低，反应的

中间步骤少，产品的纯度高、产率高及工艺稳定。 

 

1 实验实验实验实验部分部分部分部分 

 

1.1 仪器仪器仪器仪器与与与与试试试试剂剂剂剂 

Vario EL III 元素分析仪，德国 Elementar 分析

系统公司；AutoSpec 3000 质谱仪，美国 Applied 

Biosystems；TJ270-30 型红外分光光度计，天津市

光学仪器厂；Bruker DRX-500 核磁共振仪。 

K2PtCl4 由昆明贵研药业有限公司提供，其余试
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剂均为国产分析纯。 

 

1.2 化合物的制备化合物的制备化合物的制备化合物的制备 

目标化合物甲啶铂(Ⅰ)的合成路线如图 1所示。 

 

 

图图图图 1 标题化合物的合成路线标题化合物的合成路线标题化合物的合成路线标题化合物的合成路线 

Fig.1 Synthesis of the title compound 

 

1.2.1 K[Pt(NH3)Cl3](2)的合成 

称取 4.15 g (10 mmol) K2PtCl4，用水溶解后滤

去不溶物，称取 0.93 g (12 mmol)醋酸铵，用水溶解

后加入到 K2PtCl4溶液中，用 NaOH 溶液调节 pH≈8，

将深红色混合溶液回流至棕黄色，滤去不溶物后将

滤液浓缩过滤得到 1.86 g 棕黄色固体。经高温失重

检测铂含量为 54.71%，与 K[Pt(NH3)Cl3]的理论铂

含量(54.55%)基本一致。 

1.2.2 甲啶铂(1)的合成 

称取1.86 g (5.2 mmol) K[Pt(NH3)Cl3]，用水溶解

后滤去不溶物，称取2 g (12 mmol) KI,用水溶解后滴

加到K[Pt(NH3)Cl3]溶液中，在室温下反应0.5 h，得

到黑色悬浊液。量取0.7 mL (7 mmol) 2-甲基吡啶，

用水稀释后滴加到黑色悬浊液中反应1 h，然后将得

到的黄色固体过滤，干燥得到2.3 g黄色固体。称取

1.4 g AgNO3，与上述黄色固体反应，体系中出现卤

化银沉淀，滤去卤化银，在滤液中加入0.4 g KCl即

有黄色固体产生，将固体过滤干燥得到1.5 g黄色固

体，即为甲啶铂产品，其产率约为40%(以K2PtCl4

计)经高温失重检测铂含量为51.81%，与甲啶铂的理

论铂含量(51.87%)基本一致。 

    

2 结果与讨论结果与讨论结果与讨论结果与讨论 

    

2.1 化合物的化合物的化合物的化合物的元素分析元素分析元素分析元素分析 

采用 Vario EL III 元素分析仪进行化合物的元

素分析，分析结果见表 1。从表 1 可以看出化合物

的C、N和H的含量分析结果与分子式C6N2H10PtCl2

的理论计算值符合较好。 

 

表表表表 1 化合物的元素分析结果化合物的元素分析结果化合物的元素分析结果化合物的元素分析结果 

Tab.1 Elemental analysis results of the compound 

测定元素 C N H 

理论值/% 19.15 7.45 2.66 

测量值/% 19.09 7.34 2.81 

 

2.2 化合物的质谱分析化合物的质谱分析化合物的质谱分析化合物的质谱分析 

以水为溶剂，采用 AutoSpec 3000 质谱仪进行

化合物的质谱分析，测得的 ESI-MS (m/z)数据：399，

[M+Na]
+
，数据与标题化合物 C6N2H10PtCl2 计算的

理论分子量一致。 

2.3 化合物的化合物的化合物的化合物的

1
H 核磁共振分析核磁共振分析核磁共振分析核磁共振分析 

化合物的

1
H 核磁共振分析采用 Bruker DRX- 

500 核磁共振仪(DMSO，500 MHz)，不同环境的 H

在

1
H-NMR 中都有清楚的体现，具体归属为：3.04 

(s，3H，CH3)；4.17 (s，3H，NH3)；7.27~7.30 (m，

1H，CHCHN)；7.47~7.49 (d，1H，NCHCHCHCH )；

7.78~7.81(m，1H，CHCH(CH3)N)；8.82~8.84(d，1H，

CHN)。 

2.4 化合物的红外光谱分析化合物的红外光谱分析化合物的红外光谱分析化合物的红外光谱分析 

采用 TJ270-30 型红外分光光度计进行化合物

的红外光谱分析，红外光谱如图 2 所示。各特征峰

主要归属为：3190 cm
-1

(VN-H)；3080、1609、1565、

1451、1112、1035 cm
-1

 (吡啶 VC-H、VC-C、VC-N、δC-H)；

2976、1479、1451、1381、717 cm
-1

 (甲基 VC-H)；772 

cm
-1

 (VPt-Cl)；485 cm
-1

 (VPt-N)。 
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图图图图 2 化合物的红外光谱图化合物的红外光谱图化合物的红外光谱图化合物的红外光谱图 

Fig.2 IR of the compound 

 

3 结论结论结论结论 

 

本研究采用新的方法合成了抗肿瘤新药甲啶

铂，与报道的方法相比，本方法中间路线少，不使

用盐酸回流，操作简单，重现性好，产率在 40%左

右(以 K2PtCl4计)。并采用元素分析、质谱、核磁共

振氢谱、红外光谱分析手段对其结构进行了表征，

结果表明合成的化合物结构与标题化合物一致。 
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