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前言

天然产物作为药物已有悠久的历史，在1970年以前几乎所有的药物都是来自天然产物及其衍生物。
虽然20世纪90年代由于组合化学及高通量筛选技术的发展使天然产物在药物研究与开发中的比重有所
下降，但天然产物仍是创新药物研究及开发的重要资源。
据统计，1981年1月至2006年9月新增加药物中来源于天然产物及天然产物衍生物的占28%。
据统计，在全球范围内已发现的植物约42万种，其中药用植物约5万种以上，中药植物约11000种。
虽然经过数百年的努力，但已经过植物化学及药理学研究的植物不足10%。
因此药用天然产物研究仍任重道远。
 药用天然产物研究涉及生物、化学、医学、药学及食品科学等多种学科，是多学科交叉的重要研究领
域。
药用天然产物研究包括植物、动物及微生物中小分子的活性筛选、分离与纯化、结构鉴定、生物与化
学转化及生物功能研究。
这些研究有助于化学、生物及药学知识的丰富与深化，为新药的设计、研究及开发提供思路及科学基
础，也有助于食品添加剂及保健品的研究与开发。
药用植物体系是天然的组合化学库，具有丰富的结构及生物活性多样化。
与合成的组合化学库比较，药用植物体系组成复杂，含量悬殊，而且许多成分是未知的。
  传统的药用天然产物研究途径是选取一种植物，经系统的分离、纯化得到单一化合物，然后进行生
物活性测定，获得活性化合物，或经过生物活性指导下的分离纯化得到活性化合物（从植物到活性分
子）。
传统方法是目前药用天然产物研究的重要途径，已取得重大的成效。
但传统方法周期长，容易丢失微量的活性成分。
因此如何从这个复杂体系中高通量筛选活性化合物及快速分离活性化合物一直是药用天然产物研究的
瓶颈及挑战。
多年来，我们根据分子识别原理（几何形状匹配、能量匹配、预组织、诱导匹配等概念）及化学基因
组学两个基本假设（分享一定化学相似性的化合物也应分享同样的靶标，分享同样配体的靶具有相似
的结合位点），发展了先发现活性分子，然后再从植物富集、分离得到该活性分子的反向途径（从活
性分子到植物）。
该反向途径包括计算机虚拟筛选、基于固定化靶酶或多克隆抗体的亲和前沿色谱技术及分子烙印聚合
物固相萃取技术等。
本书在编著者多年科研积累的基础上介绍传统方法及反向途径各种技术，包括方法的基本原理、基本
知识、基本技能及主要进展。
我们希望本书对从事天然产物、药物化学、食品化学、分析化学研究的科研工作者有所助益。
欢迎读者在使用过程中对本书提出批评指正。
 本书第1章、第6～8章由北京大学化学院徐筱杰主编，第2～5章由河南大学药学院康文艺主编。
本书取材于侯廷军、章威、乔学斌、黄钦、李旭东的计算机虚拟筛选的研究，北京大学化学院陈丽蓉
、庄艳、朱丽荔、李正全、谢建春、骆宏鹏等的实验筛选方法的研究。
河南大学李昌勤参与了部分编写工作。
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内容概要

本书系编者多年教学及科研的积累编写而成。
全书共八章，内容可分为：药用天然产物的基础知识及传统研究方法(包括药用天然产物研究的历史及
发展概况，天然产物的生物合成，化学成分的提取、分离与纯化，化学成分的分析及结构鉴定，成分
的生物转化等五章内容);编者根据分子识别原理发展的计算机虚拟筛选、活性化合物的实验快速分离
及高通量筛选方法(包括计算药理学在药用天然产物研究中的应用，基于亲和前沿色谱?质谱联用技术
的药用天然产物筛选方法，药用天然产物的筛选与分离一体化技术等三章内容)。
这些新技术可为我国基于天然产物的创新药物研究及中药现代化研究提供新途径和新思路。
     本书可作为天然产物、药物化学、食品化学、分析化学等相关学科的教材，也可供相关学科的科研
人员学习参考。
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章节摘录

插图：目前仍需要发展新的抗真菌药物，天然产物不仅提供抗真菌药物的筛选资源，而且能够提供真
菌生物学研究的探针。
天然产物抗病毒药物是海绵尿核苷（spongouridicne）以及海绵胸苷（spongothymidine），在此基础上
发展了抗艾滋病及其他抗病毒药物，可以认为它们是核苷类抗病毒药物的先驱。
1.2.2 抗肿瘤药物癌症是人类最重要的杀手之一，抗癌植物药已有悠久的历史，早在公元475～221年，
中国最早的医学巨著之一《黄帝内经》已提出肿瘤的概念。
目前国际上已报道的具有抗癌活性的植物约有3000种。
1945年人们已发现足叶草毒素可用于生殖器癌症疾病，但毒性太大，经改造得到足叶乙苷以及表鬼臼
毒噻吩糖苷（teniposide），可以防止DNA裂解。
在19世纪50年代，人们发现了纯的抗癌天然产物长春碱、长春新碱、长春花碱等。
在1960年美国NIH癌症研究所启动一个植物收集及筛选项目，发现了一批抗癌活性天然产物，如紫杉
烷、喜树碱等。
这些化合物至20世纪90年代才开发为药物。
紫杉醇是第一个微管稳定剂，是防止它们聚合的药物，可以治疗肺癌、卵巢癌、乳癌等。
2000年销售额达16亿美元。
目前治疗多种癌症的药物大部分来自天然产物及天然产物的类似物，它们干扰细胞的分裂及增殖，包
括烷基化试剂、生物碱、微管蛋白聚合剂及拓扑异构酶抑制剂等，例如紫杉醇、长春碱、蒽环霉素、
逆诺霉素以及阿霉素等。
1.2.3 心血管及内分泌疾病在我国利用植物及动物药治疗心血管及内分泌疾病已有悠久的历史，目前仍
在广泛使用，如复方丹参滴丸，每年销售额达10余亿人民币，也已有一些纯的天然产物药物如芦丁、
磷酸川芎嗪等。
但相比于抗癌药物，来自天然产物的心血管及分泌病的纯天然产物药物相对较少。
近年来，雷帕霉素用于再灌注局部缺血治疗，他汀类降血脂已受到广泛使用，如辉瑞公司的立普妥是
销售额很大的药物之一。
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编辑推荐

《药用天然产物》是由化学工业出版社出版的。
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