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内容概要

　　
《新药研发及其产业化技术》系统介绍了现代新药研究开发及产业化等方面的技术，以及这些技术在
产业化中的现状、面临的问题和应对之策，国内除零星综述外尚无相关专题内容的书籍。
《新药研发及其产业化技术》可作为国内科技界、化学及生物制药的研发人员、药物研发项目负责人
、生物医药相关学科教师和研究生等的参考书；也可作为大集团公司科技决策者、高科技开发区负责
人、投资（风险）公司及政府机构相关科技部门的决策参考。
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作者简介

　　
俞雄，中国医药工业研究总院副院长，1984年毕业于复旦大学化学系。
长期从事化学药物合成研究，尤其在膦酸类化学合成药物研究中取得了较显著的成绩。
多次承担国家科技攻关重点项目，多次荣获国家级科技进步奖，在有关专业学术会议和刊物上发表多
篇论著和报告，对学科和专业发展起到了推动作用。
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书籍目录
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1.1新药开发和产业化
1.2新药开发和产业化内容的各 个方面
1.3现代新药分子的类型和特点
1.4衡量药物分子活性成分及药品性质的重要指标
第2章 新药产品开发和产业化过程中的一些重要的技术环节
2.1新药的生产
2.2新药分子药理学特性
2.3新药的全面临床药学评估和报批
2.4总结
第3章 小分子药物ADMET特性的体外预测方法
3.1小分子药物的药理学特性
3.2ADMET（吸收、分布、代谢、排泄及毒性）
3.3结论
第4章 小分子药物的稳定性研究
4.1稳定性研究的管理状况
4.2影响药物稳定性的因素
4.3建立验证的稳定性指示测试方法（SIAM）
4.4稳定性研究的试验内容
4.5总结
第5章 小分子药物研发过程中的遗传毒性杂质
5.1遗传毒性杂质的风险评估
5.2遗传毒性杂质的确证
5.3遗传毒性杂质的痕量分析
5.4遗传毒性杂质的控制与处理
第6章 新药开发制剂和给药技术
6.1低溶解性药物制剂的设计与制剂技术
6.2现代药物制剂技术
第7章 二肽酰肽酶抑制剂的药物化学和西格列汀的研发
7.1糖尿病研究简史和2型糖尿病现状
7.2肠促胰岛激素及其降解酶二肽酰肽酶
7.3早期DPP.4抑制剂的药效及其毒性研究
7.4先导化合物的发现和优化以及西格列汀的研发
7.5DPP.4抑制剂与酶活性中心的结合和新型抑制剂的设计
第8章 多肽药物开发
8.1多肽药物概述
8.2多肽药物研发实例：Fuzeon和Byette的研发
8.3多肽药物的药理学特性
8.4多肽药物工业化生产
8.5多肽药物研发的展望
第9章 寡核苷酸类药物化学
9.1核酸化学
9.2反义寡核苷酸
9.3寡核苷酸的自动化合成及相关厂商简介
第10章 核苷及核苷酸类似物

Page 4



第一图书网, tushu007.com
<<新药研发及其产业化技术>>

10.1核苷、核苷酸类药物的主要类别和生物学特点
第11章 抗体药物
11.1抗体的分子结构与功能
11.2抗体药物生产技术的发展过程
11.3抗体药物的类型及有效设计
11.4抗体药物的临床应用
第12章 重组蛋白的生物工程和应用
12.1重组蛋白的结构和设计
12.2蛋白质折叠
12.3重组蛋白的发酵、提纯和定性
12.4重组抗体工程和稳定性
12.5重组蛋白工程在制药和药物设计中的运用
12.6重组蛋白工程在制药和药物设计中的运用
第13章 siRNA药物开发
13.1核酸类药物开发利用的几种形式
13.2siRNA药物应用技术的开发
13.3siRNA药物的药理学研究和治疗学应用
13.4siRNA技术的药物应用展望
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章节摘录

版权页：   插图：   3.2.3 小分子药物的毒性预测 在小分子药物研发过程中，药物毒性是导致失败的主
要原因。
一篇关于药物早期毒性检测的市场报告指出，2006年早期毒性的体外测试的市场总值为3. 96亿美元，
并以10%的年增长率上升。
可见制药公司对药物毒性的重视和对检测方法的需求日益增长。
比起耗时耗力且花费昂贵的动物体内毒性检测，早期体外预测候选药物的毒性更经济、省时，从而利
于药物研发的各个阶段，促进市场决策及增加药物开发的信心。
因此，许多制药公司和生物技术公司正致力于寻找药物早期毒性预测的方法。
 目前体外检测方法大多集中在以下几个方面。
①细胞水平的毒性检测。
这是指药物对机体非靶细胞的损害或杀伤。
②基因水平的毒性检测。
通常表现长期服用药物可能引起的染色体基因的突变。
还有些药物能诱发癌症。
③对某些关键器官（如心脏）的毒性。
药物对心脏功能的影响毫无疑问是最直接的健康威胁，它也是目前许多药物无法进入临床试验或一些
药物被迫从市面上撤出的主要原因。
④近来发展的计算机法可根据待测药物的分子结构，结合多年来积累的关于药物毒性的经验，不需进
行任何实际的实验操作，而对药物毒性进行初步预测。
下面就以上方法进行逐一介绍。
 3.2.3.1 细胞毒性／肝毒性（cytotoxicity/hepatotoxicity） 特定药物通常应针对特定细胞的靶标而起到药
效，如理想的抗癌药物应该只针对性地杀死癌细胞，而对体内的正常细胞没有影响。
然而，做到完全的药物靶标特异性杀伤基本是不可能。
药物或多或少都会对非靶标的细胞或组织有作用。
以化疗药物为例，这类药物设计的宗旨是针对那些繁殖速度快的癌细胞，但是正常细胞也在以一定的
速度增值，只不过慢于癌细胞而已，因此，化疗药物不可避免地对正常细胞产生毒性，尤其对翻新快
的组织细胞（如头发）影响最大。
要想预测药物可能的毒性就必须在体外先进行测试。
另外，肝脏是机体代谢排毒的重要器官，也是药物最容易聚集的地方，由于大量药物的聚集，肝脏细
胞很容易受到损伤，因此肝脏细胞的毒性检测是最常见的体外细胞毒性检测方法。
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