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前言

临床上使用的药物中超过一半是手性药物，其中大部分以消旋体的方式给药。
药物的作用过程涉及与生物体的相互作用，而手性是生物系统的基本特征，很多内源性大分子如酶、
受体、血浆蛋白、多糖和离子通道等都具有手性特征，这些生物大分子是由L-氨基酸或D-糖类构成。
手性药物对映体进人生物体内，将被作为不同的分子加以识别匹配，造成对映体在药效学、药物代谢
动力学和毒理学方面均存在立体选择性。
因此，若忽视了手性药物的立体化学因素，实验数据将失去临床意义并有被错误解释的危险，特别是
在阐明不同类型患者的药物浓度与作用的关系时，对手性药物来说，只要有可能，就应该对其对映体
分别研究它们的药效学和药物代谢动力学性质。
在评价手性药物和研制手性新药时，应采用立体选择性实验方法对不同的对映体分别作出评价。
同时，在对服用外消旋体药物进行治疗药物监测时，也应分别监测各对映体的血药浓度。
分离生物体液中的对映体曾是分离科学上的难题之一，常规分析方法无法同时测定手性药物的两种对
映体，但是要研究药物的手性生物转化及其机理，就必须建立能同时分离和测定手性药物中两种对映
体的分析方法，使整个研究过程始终处于立体选择性的监控之中，保证实验结果的准确性与对映体的
专属性。
目前，美国、加拿大、欧盟、日本和中国等已要求在申报具有手性的新药时，需呈报对映体的药理学
、毒理学、药物代谢动力学和质量控制研究资料。
因此，采用对映体选择性方法，研究手性药物各个对映体的药效学及作用机理、药物代谢动力学行为
、手性药物的相互作用和毒理学，可以为临床合理使用手性药物、研制开发新手性药物或其对映体提
供科学依据。
我们在国家杰出青年科学基金和国家自然科学基金等项目的资助下进行了10多年手性药物研究工作，
积累了丰富的资料并取得了一系列科研成果，在《手性药物与手性药理学》（曾苏，2002）的基础上
编写了本书。
由于作者水平所限，书中难免存在不足甚至错误，我们诚恳地希望读者批评指正。

Page 2



第一图书网, tushu007.com
<<手性药理学与手性药物分析>>

内容概要

本书结合作者10多年的科学研究成果，对近年来手性药物药理学与手性药物分析学的研究理论和技术
做了较全面的介绍。
全书分为三篇共15章。
第一篇重点阐述手性药理学、手性药物代谢动力学与手性毒理学的基本理论和研究方法；第二篇重点
叙述手性药物分析的理论与方法；第三篇主要介绍手性药物研究和开发过程中的若干相关问题，包括
手性药物对映体杂质分析、手性药物制剂递释的立体选择性作用、国内外手性新药的注册要求。
    本书可供手性药理学与手性毒理学研究、手性药物分析、手性药物设计与研究开发、手性药物临床
合理应用、手性新药审评等有关专业科研人员阅读，也可作为药学、药理学、化学和医学有关专业研
究生及国家职业药师继续教育的学员的参考书。
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章节摘录

插图：第一篇　手性药理学与手性毒理学第三章 手性药物代谢动力学第一节　手性与吸收转运过程药
物通过被动运输或主动运输两种方式被吸收进入体内，前者是通常的热力学过程，药物由高浓度处向
低浓度处扩散，没有立体选择性；主动运输过程由于需要酶、载体的协助而表现出一定的立体选择性
。
机体对氨基酸、糖、肽等类药物的吸收都是通过主动运输的机理进行的。
被动扩散通过屏障，如细胞膜和血脑屏障，主要依赖于药物的脂溶性和在生理pH条件下所带的电荷。
这些因素一般不受手性影响，因此，被动扩散没有对映体选择性。
然而，药物外消旋体的水溶性和晶型与其单个对映体可有差别，这就使得它们在给药部位的溶出速率
有了相应的差异。
例如，沙立度胺的单个对映体在一些溶剂中的溶解性比它们的外消旋体大5～9倍。
由于外消旋体作为一个特殊的复合物存在于溶液中，它有着不同于单个异构体的生物学性质。
细胞膜的手性环境可与通过主动转运被吸收的药物发生特异性相互作用，并区分对映体。
一些药物在肾小管通过主动分泌而清除，这种清除具有立体选择性，而肾小球滤过是没有立体选择性
的。
另外，药物吸收进入脂肪组织也可以是立体选择性的；与血浆蛋白的结合和与受体的作用一样，具有
立体选择性。
载体转运系统，包括天然氨基酸、糖类和其他内源性的化学物质的吸收，是具有立体选择性的。
因为它们的转运要借助于与生物膜上高分子特异性载体（蛋白质）的结合或释放而进行。
具有类似结构的药物可被立体选择性地吸收。
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编辑推荐

《手性药理学与手性药物分析》是由科学出版社出版的。
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