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内容概要

　　本书第1部分主要介绍手性药物的制备原理、合成方法、生物催化合成技术、拆分、分离与分析
方法、生物学评价以及手性药物的审评原则及管理要求；第2部分收集了自2000年以来国内外上市的手
性药物，以及目前仍在临床前、临床中研究的手性活性化合物共300多个，并附有主要参考文献。
对手性药物目前研究的现状，候选药物的特点、进展与评价进行了综合性的介绍。

　本书可供从事手性药物研究与开发的院校、研究单位和企业作为参考，以掌握手性药物研究的现状
；可供初涉此领域的学生和研究人员系统学习手性药物的有关知识；也可供大专院校的学生、研究生
和教师作为参考书。
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章节摘录

版权页：插图：当前，已有许多方法可以用来得到光学活性的药物化合物。
即便现在有了不对称合成方法，经典的外消旋体拆分仍是一种基本的、常用的手段。
但是，拆分方法仅将外消旋体中有用的一半分离出来，这里还有分离尽可能完全（即最多量达50％）
的问题，以及拆分后剩余一半无用对映体的再转化或复原成原来的外消旋体的问题。
最近，在外消旋体拆分上一个很重要的发展是，应用称为模拟流动床色谱的层析方法，其拆分能力可
以达到成吨级的水平。
另一种拆分方法称为包结法，即利用一些光学活性化合物，例如一种从光学活性酒石酸衍生得到的双
二芳基取代二醇，与消旋化合物包结后，利用两种对映体不同的结晶行为达到拆分目的。
TADDOL包结法可达到许多含氮、氧及硫化合物以至于氨基酸、羟腈化合物、烷氧基丙酮以及嗯唑烷
类的对映体的分离。
也称为不对称动力学拆分，是将消旋体转化为单一对映体，但例子不多。
其他的合成方法有从易得的天然产物如氨基酸、酒石酸、乳酸、碳水化合物、生物碱以及萜类为手性
原料的化学转化方法。
当然，也有利用酶、微生物及植物组织培养等进行的生物转化。
生物转化是从潜手性前体合成对映体纯化合物的一个高效、实用的途径。
由于基因改造的工程酶的发展很快，生物转化虽然有时在某一步反应中起到化学反应无法企及的作用
，但总的来说受到反应底物范围等一系列的限制。
近20年来，在发现与上述方法互为补充和立体选择性更高的不对称反应中，化学家们已获得了巨大的
成功。
本章就是通过一些实例表述在药物合成中应用的不对称合成方法，同时，着重介绍金属和非金属催化
剂的合成方法。
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