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前言

20世纪50年代，已故蒋明谦教授写过一本《高等药物化学》，这是当时国际上专门讨论药物设计和结
构活性关系的早期专著之一。
以后近50年来，国内曾出版过数种供药学院系本科生和硕士生用的药物化学教材，但未有一本全面阐
述药物分子设计原理方法，药物的作用机理和各大类药物研发新进展的高级读物和中型参考书。
20世纪80年代后，药物化学的研究对象和内容有了很大的扩充和延伸。
目前药物的化学合成、制造工艺及药物化学分析均已发展成独立的药学分支学科。
而一些管理和经济学科正融入到药物化学中，使药物设计、研发与全球和各国的社会经济发展水平以
及医疗保险紧密结合。
另一方面药物作用机理和体内过程的研究也已成为药物化学涉及的重要领域。
本书的内容及时反映了药物化学学科的这一变迁。
本书内容覆盖了药物化学中的各个领域，是一本系统性强，原理和实践并重的药物化学参考书。
在体裁上它有别于已出版的同类书籍。
总论部分对药物研究开发的理论、方法、技术、战略战术以及相关学科对本学科的推动等方面的内容
进行了比较全面、系统、深入的介绍。
对新药研发的法规、药物经济学、药物的知识产权保护，糖类、蛋白质、趋化因子类药物和手性药物
均有专章介绍。
反映了药物化学最新进展以及与管理科学和经济学的紧密结合。
各论部分重点讲述各类药物近15年的新进展，同时又对临床上重要的药物作总结性的回顾。
各论中以各类药物分子设计，结构与活性的关系和作用原理为重点。
限于篇幅，一些近十年进展不大或应用面不广的药物，例如抗寄生虫病药物、抗甲状腺药物、维生素
、造影剂、放射性同位素药物和光敏治疗药物等，则被略去。
各章撰写者都是从事该领域研究的专家，熟悉该领域最新动态。
每章末均有最新、最重要的参考读物和文献，以便读者根据这些文献对相关领域作更深入的调研。
由于本书有数十位作者，各人文笔和各章体裁不尽相同，望读者谅解。
2008年开始，国家对新药研发投入巨资，我国新药研发正面临新的契机。
希望本书的出版对推动我国新药研发，对从事药物化学和新药研发的各类人员的工作有所裨益。
本书是一本集体编著的中型学术参考书，而药物化学学科又进展迅速，其研究领域不断扩大，这使我
们在全书内容的安排上难免有疏漏和不尽合理之处，还望读者不吝批评指正。
主编和全体作者对化学工业出版社相关工作人员在本书出版过程中付出的努力，对上海医药集团和国
家科学技术学术著作出版基金的资助出版，深表谢意。
白东鲁 陈凯先2011年5月

Page 2



第一图书网, tushu007.com
<<高等药物化学>>

内容概要

　　本书是一部全面介绍药物化学各种原理、研究方法和技术，反映药物化学学科在20世纪末和21世
纪初的发展水平的权威著作。
全书分成总论和各论两大部分。
总论部分就有关药物研究开发的理论、方法、技术、战略战术以及相关学科对本学科的推动等方面的
内容进行了比较全面、系统、深入的介绍；对新药研发的法规，药物经济学，药物的知识产权保护，
糖类、蛋白质、趋化因子类药物和手性药物均有专章介绍。
《高等药物化学》反映了药物化学与管理科学和经济学的紧密结合。
各论部分以各类药物分子设计、结构与活性的关系和作用原理为重点，阐述了各类药物近15年的新进
展，同时对临床上重要的药物作了总结性的回顾。
每章末均附有最新、最重要的参考读物和文献，以便读者根据这些文献对相关领域作更深入的调研。

　　本书可供从事药物化学教学、科研和生产以及临床药学、药剂学、药理学、药物分析等专业的科
技人员，以及高等院校化学和药学专业高年级本科生、研究生学习参考。
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第2部分 各论
　第19章 麻醉药物
　第20章 镇静催眠和抗癫痫药物
　第21章 镇痛药物
　第22章 非甾体抗炎药物
　第23章 中枢兴奋药物
　第24章 抗精神失常药物
　第25章 抗帕金森病和阿尔茨海默病药物
　第26章 抗糖尿病药物
　第27章 抗骨质疏松药物
　第28章 抗过敏和抗溃疡药物
　第29章 作用于胆碱能系统药物
　第30章 作用于肾上腺素能系统药物
　第31章 作用于5一羟色胺、多巴胺和GABA系统药物
　第32章 抗生素
　第33章 抗菌和抗真菌的合成药物
　第34章 抗肿瘤药物
　第35章 抗艾滋病药物
　第36章 抗病毒药物
　第37章 抗高血压药物和利尿药物
　第38章 止血药物和抗血栓药物
　第39章 心脏疾病和血脂调节药物
　第40章 呼吸系统药物
　第41章 皮质激素类药物
　第42章 免疫抑制剂与器官移植药物
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　第43章 减肥有关药物
　第44章 性激素和生育调节药物
中文索引
英文索引
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章节摘录

版权页：插图：有时一个先导化合物活性低的原因可能是因为其在溶剂中优势构象的比例较少所致。
构象的能量高低决定了其在所有构象中所占的比例。
如果构象能量较高，可能导致其在所有构象中所占比例较低。
因此，如果一个化合物的生物活性构象是一种能量较高的构象，由于其在众多构象中的比例低而表现
出与受体亲和力差。
药物在药物受体复合物中的活性构象可以根据柔性分子合成相应的具有一定构象的刚性类似物的方法
进行确定。
潜在的药效团通过环状或不饱和的结构片段以特定的构象嵌入到药物分子中，通过测试这些刚性构象
类似物的活性，选择活性最好的作为进一步优化的原型化合物。
刚性构象类似物还可以测定药物分子的药效构象，这是因为一些药效团中关键的功能基团在刚性构象
类似物中具有特定的空间取向。
这种方法的主要缺点是为了合成柔性化合物的刚性类似物常常需要在原来的结构中引入额外的原子或
化学键的作用，而这些原子和化学键的引入很可能会影响化合物的物理化学性质。
因此，刚性构象类似物和药物分子在大小、形状和质量上都应尽可能一致。
2.6 讨论药物对机体的作用，表现为药效与毒性，本质上是药物（小）分子与生物大分子在三维空间中
的物理和化学过程的结果，是药物的特异性表现.是药物分子的个性行为，其根本是药物的化学结构所
决定的。
因此，无论是在药物分子设计或优化时，除了要注意发现具有特定药理活性的新型结构外，同时需要
兼顾药物的物理化学性质和药代动力学性质，过分地强调药效强度和选择性，追求高活性，而忽略物
化和药代性质，会导致药物的效力低下，达不到治疗效果，这往往也是体外有活性而体内无效的原因
。
药物的物理化学性质不仅决定了药代动力学的某些性质，而且还影响制剂的质量。
良好的物化性质，会使剂型设计更加自如，获得高质量的剂型。
不良的物化性质可使药物先天不足，因为通过制成适宜的制剂只在一定程度上改善溶出性、吸收性和
在体内的分布与存留时间，不能从根本上解决问题。
另一方面，理想和不理想的类药化合物结构和性质的知识对苗头化合物的富集、先导物的识别和优化
是有价值的。
也就是说在大多数成功化合物的理化性质的范围内寻找具有相同结构特征或相似特征的化合物将会大
大提高从苗头化合物到先导物再到最佳候选药物的成功率。
例如：有人分析了1983年以前，1983～1992年以及1993～2002年三个不同时间段上市口服药物理化性质
的平均值（表2-10），发现口服药物的性质均值没有实质性的变化，认为这些保持不变的性质是口服
类药分子中最重要的理化性质。
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编辑推荐

《高等药物化学》是国家科学技术学术著作出版基金资助出版。
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