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前言

制药业追求的佳境便是新药的发明层出不穷。
21世纪，新药发展步入了一个崭新的时代，新药的诞生已转向由基因研究到药物创制的模式。
有理由相信，在不远的未来或将涌现出人们渴望的众多新药，攻克目前尚未从根本上解决的重大疑难
疾病，给人类带来极大的益处。
当然，如今的新药研制，更多地依靠生命科学等新兴科技领域日新月异的有力支撑，而且，“更安全
，更有效，更经济，更快速”的现代药品监管理念，也使新药研制面临着巨大的挑战和风险。
   新药研究系指新药从实验室发现到上市应用的整个过程，包括新药发现研究和新药开发研究两大阶
段。
新药发现研究即构建新的化学结构，为创制新药的关键阶段与起始点；新药开发研究则验证候选药物
安全、有效且质量稳定可控。
新药的发现与开发是一项多学科交叉渗透、多领域相互协作的技术密集型系统工程；新药的发现与开
发又是一项特殊的科学研究，除了要考虑新药的商品化属性以外，其研究过程要求科学规范，研究试
验及程序必须符合相关法规和伦理道德。
针对新药研究工作综合性、实践性强，涉及学科知识面广，信息量大并且求新求精的特点，本书力求
详略得当地整合新药发现与开发所涉及的各学科专业知识，并注重结合国家新政法规建设，着眼于构
建与时俱进的知识新体系。
   全书共分为7章。
第1章概论，通过新药发现与开发总体面貌的介绍，对新药及其研究过程、新药研究的基本方法、新
药研究的利益和风险、新药发展的策略及方向等简要评述；第2章新药的发现研究，着重介绍新药设
计的基本原理、先导化合物的筛选及优化、计算机辅助药物设计等内容；第3章新药的开发研究，对
新药的临床前研究和临床试验的内容、方法、程序等详细阐述，并对GLP、GCP加以诠释；第4章新药
的工艺与质量研究，对新药开发研究过程中所涉及的工艺与质量研究的基本要求、技术方法及试验设
计等，进行了具体论述；第5章新药研究的选题，重点分析新药选题的思路与方法、创新模式与技术
进展、十二五规划与我国新药研究；第6章新药研究的信息利用，介绍了新药研究过程中常用的药学
资源及数据库，以及新药信息的整理与利用；第7章新药的注册管理，对新药注册的最新法规、新药
注册及其分类、新药知识产权等深入解读。
   由于新药发现与开发的理论体系与技术方法博大精深，加之编者的学术水平所限，书中疏漏之处在
所难免，恳望专家和广大读者不吝指正。
   在本书的编写过程中，得到了化学工业出版社的大力指导和帮助。
国药集团国瑞药业有限公司提供了丰富的新药开发资料。
夏伦祝教授在百忙之中审定全稿，提出了宝贵的修改意见。
安徽理工大学化学工程学院何杰教授、陈明功教授、李广学教授、张晓梅教授，安徽中医学院药学院
彭代银教授、戴敏教授，安徽省中医院高家荣主任药师等给予了热情鼓励和支持。
在此一并致谢。
 编者 2012年1月于安徽理工大学
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内容概要

　　本书系统地介绍了新药从实验室发现到上市应用全过程的研究内容和具体方法，并对新药发现与
开发的基本理论、技术进展、创新模式以及相关法规等予以前沿性地阐述和分析。
具有结构体系新颖、实用价值突出、论述详略得当、语言通俗易懂的特点。

　　本书可供从事新药研究与开发工作的相关人员参考，同时适合作为高等院校药学、中药、制药工
程、药物制剂等专业的教学用书。
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章节摘录

版权页：   插图：   药学的发展历程其实就是一个个新的药物被发现、再被开发应用的新药发展史。
在漫长的历史进程中，人类以其伟大的智慧和神奇的力量孜孜不怠地探索各种各样的药物，顽强地与
病魔抗争而得以生生不息、繁衍壮大。
时至今日，人们对新药的需求仍无止境，但新药研究的方法和手段却已发生了巨变。
 进入生命科学后基因组时代的21世纪，人类可以从大量的基因测序结果中寻找和发现新基因，深入研
究它们的功能及其调控网络，并通过生物信息库、化合物信息库以及生物芯片等高新技术提高创新药
物研究的质量和效率。
分子生物学、细胞生物学、生物工程、组合化学、高通量筛选、超微量分离分析技术和计算机科学等
迅速崛起，为发现和开发新药提供了新的作用靶点、新的技术方法，开辟了崭新的道路。
 本章通过新药发现与开发总体面貌的介绍，对新药及其研究过程、新药研究的基本方法、新药研究的
利益和风险、新药发展的方向等予以阐述，为以后各章内容奠定必要的基础。
 1.1 现代药学发展历程 人类认识和使用药物同样发祥于四大文明古国。
"神农尝百草，一日而遇七十毒"就是中国古代新药研究的真实写照。
当然，现代新药研究过程要求科学规范，研究试验及程序必须符合相关法规和伦理道德，更不容许随
意以身试药。
正因为如此，先人长期积淀乃至以生命为代价所造就的中药以及其他民族药物，其疗效已得到充分的
验证，应该予以继承和发展。
事实证明，这是当前新药研究可以利用的宝贵财富和有效途径。
 药物广义上分为天然药物与化学合成药物，后者系自然界并不直接存在、通过化学方法人工合成或修
饰改造得到的药物。
古代炼丹术的兴起推动了医药化学的发展，医药化学史是医药史里不可分割的重要组成部分。
 化学药物的应用始于200年前，起源于天然药物。
意大利生理学家F.Fontana通过动物实验对千余种药物进行了毒性测试，得出了天然药物都有其活性成
分并选择作用于机体某个部位而引起典型反应的结论。
这一客观事实首先在1805年被德国化学家F.W.Serturner从罂粟中分离提纯出吗啡所证实。
由此引发了19世纪从天然药物中分离有效成分的热潮：1818年从番木鳖中分离得到番木鳖碱和马钱子
碱、从金鸡纳树皮中分离得到奎宁，1821年从咖啡豆中分离得到咖啡因，1833年从颠茄中分离得到阿
托品等被称作生物碱的药物。
19世纪末，Ehrlich化学治疗概念的建立和化学工业的兴起，为20世纪初化学合成药物的进步奠定了基
础。
以生物碱为重点，医药化学工业领先于其他化学分支学科发展起来。
1899年，第一个人工合成的化学药物阿司匹林作为解热镇痛药上市，表明人类可用化学合成的方法改
造天然化合物的化学结构、研制出更理想的药物，同时宣告"药物化学"的诞生。
 20世纪早期，含锑、砷的有机药物用于治疗锥虫病、阿米巴病和梅毒等，随之发展了治疗疟疾和寄生
虫病的化学药物。
20世纪30年代发现百浪多息和磺胺后，相继合成了一系列的磺胺类药物。
1940年，青霉素的诞生使口一内酰胺类抗生素得到快速发展；Woods和Fildes抗代谢学说的建立，阐明
了抗菌药物的作用机理，根据抗代谢学说发现了抗肿瘤药、利尿药和抗疟药等。
化学药物治疗的范围不再局限于细菌感染的疾病而日益扩大，药物结构与生物活性关系即构效关系的
研究也由定性逐渐转向定量。
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