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前言

化学药物的设计与合成是现代药物研究与生产的一项最重要的核心技术。
一个好的药物分子设计方案或含量极微的天然先导化合物，如果不能用化学方法合成出来，那就什么
研究也开展不了。
一个很好的候选药物即便可以合成出来，但如果成本太高难以实现产业化生产，还是不能成为药物。
市场上非常畅销的药物，如果生产厂家很多，市场竞争会十分激烈，这时先进的低成本合成工艺就成
为生产企业的生命线。
因此，对于药物研究、生产或相关技术服务的从业人员来说，熟练地掌握药物合成设计技术是必不可
少的至胜法宝。
药物化学合成技术的发展经历了一个非常漫长曲折的历史进程，长期以来一直被人们视为一种复杂而
又高深莫测的技术。
化学大师Woodward的维生素B。
全合成把复杂化合物的合成技术作为一种艺术最完美地展现在世人面前，又由当代最著名的化学
家Corey把化学合成由艺术转变成为科学，他综合运用有机化学理论、化学反应知识、各种先进的合
成技术和计算机技术，创立了反合成分析法，为药物合成设计奠定了坚实的基础。
本书就是从这项近代发展起来的反合成分析法入手，系统地讲述了反合成分析法的基本规则、原理和
策略，并通过展示大量目标化合物的合成设计实例，重点介绍了反合成分析法进行药物合成设计的基
本步骤、主要手段和运用技巧。
药物合成设计中最常遇到、也是最难解决的技术问题是化学反应的选择性控制和手性合成技术，本书
针对这两项技术单列两章作了系统的阐述。
对于同一个目标化合物用反合成分析法可以设计出多条合成路线，如何正确的评价与选择一条最理想
的合成路线至关重要，为此本书设立专门章节讲述了合成路线评价的原则与标准。
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内容概要

　　《药物合成设计》介绍了化学药物的设计与合成是现代药物研究与生产的一项最重要的核心技术
。
一个好的药物分子设计方案或含量极微的天然先导化合物，如果不能用化学方法合成出来，那就什么
研究也开展不了。
一个很好的候选药物即便可以合成出来，但如果成本太高难以实现产业化生产，还是不能成为药物。
市场上非常畅销的药物，如果生产厂家很多，市场竞争会十分激烈，这时先进的低成本合成工艺就成
为生产企业的生命线。
因此，对于药物研究、生产或相关技术服务的从业人员来说，熟练地掌握药物合成设计技术是必不可
少的至胜法宝。
　　药物化学合成技术的发展经历了一个非常漫长曲折的历史进程，长期以来一直被人们视为一种复
杂而又高深莫测的技术。
化学大师Woodward的维生素B。
全合成把复杂化合物的合成技术作为一种艺术最完美地展现在世人面前，又由当代最著名的化学
家Corey把化学合成由艺术转变成为科学，他综合运用有机化学理论、化学反应知识、各种先进的合
成技术和计算机技术，创立了反合成分析法，为药物合成设计奠定了坚实的基础。
　　《药物合成设计》就是从这项近代发展起来的反合成分析法入手，系统地讲述了反合成分析法的
基本规则、原理和策略，并通过展示大量目标化合物的合成设计实例，重点介绍了反合成分析法进行
药物合成设计的基本步骤、主要手段和运用技巧。
药物合成设计中最常遇到、也是最难解决的技术问题是化学反应的选择性控制和手性合成技术，《药
物合成设计》针对这两项技术单列两章作了系统的阐述。
对于同一个目标化合物用反合成分析法可以设计出多条合成路线，如何正确的评价与选择一条最理想
的合成路线至关重要，为此《药物合成设计》设立专门章节讲述了合成路线评价的原则与标准。
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章节摘录

插图：固相合成技术是近年来发展起来的合成新技术，它具有以下几个优点：（1）适宜自动化操作
：固相合成大大简化了反应操作，其基本过程是通过固相载体结构中的一些具有反应活性的基团与反
应物结合，形成带有反应物结构的固相载体，然后通过多相反应，将其它反应物逐一连接到固相载体
上，最后再用一定方法将目标化合物从固相载体上切割下来，得到最终产物。
依次操作只需三个环节，即投料、过滤和清洗，完全具备自动化合成的潜力。
目前，许多自动化或半自动化的固相合成仪已经在实验室中使用。
（2）纯化方法简单：在一个多步骤的合成反应中，每一步所需的纯化操作仅是对固相载体进行简单
地冲洗，多余的试剂和副产物经洗涤和过滤就可除去，从而省去了传统合成法耗时费力的分离和纯化
过程。
（3）反应比较彻底：在固相有机合成反应中，增加反应物的投料量，可以使反应进行得迅速和趋于
彻底，获得较高产率。
（4）树脂可循环使用：若解离条件适宜或通过简单手段进行活性基团的再生，固相载体即可以多次
使用。
（5）符合绿色合成要求：固相有机合成是绿色化学的重要组成部分，具有不污染环境、节约溶媒、
减少耗能和无爆燃性等优点，成为发展绿色化学的新途径和开发制备绿色产品的重要手段。
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编辑推荐

《药物合成设计》是由第二军医大学出版社出版的。
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