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内 　容 　简 　介

本书主要介绍了新药的化学合成方法 ，覆盖了美国食品与药品管理局
（FDA） 于 １９９９ ～ ２００７年批准上市的所有新分子实体药物共 １７０余个 。针
对每一种药物给出了药物简介 、药物化学结构信息 、化学全合成路线等 。
这些合成路线大多是目前制药工业中正在使用的生产工艺 ，有较高的实用
性与学术价值 。本书共包含了数千个有机合成反应 ，数百种药物中间体的
合成制造方法和数个非常有参考价值的附录 。
本书适合于制药企业 、化学合成企业和其他研究药物的科研人员 ，以

及高校药学和有机合成专业的科研与教学人员使用 。
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诸塞州一家药物公司从事新药研发和药物合成工作 。专业背景 ：合成有机化学 、药物化学 、

分析化学和生物有机化学 。研究范围 ：合成天然产物 、生物活性天然产物类似物 、小分子药

物 、核苷酸和核酸 （DNA和 RNA） 、蛋白质药物的化学结构改造 、有机分子的合成策略 、合

成路线的设计 、多步有机合成 、合成方法和有机分子分析鉴定方法的发展 、化学结构与药物

有效性及毒副作用的关系 ，以及基因损害和突变机制 。

陈清奇
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化学系有机化学研究生班 。 １９９３ 年毕业于北京大学化学系获理学博士学位 （指导导师 ：

金声教授 、马金石教授） 。研究领域为有机合成及药物化学 。 曾先后在奥地利 、 美国 、 加

拿大的四所国际知名大学从事生物制药 、 新药合成与新药研发工作 。 从 １９９９ 年起 ，供职

于生物制药领域 ，曾先后在美国和加拿大数家生物技术及生物制药高科技公司从事药物合

成 、新药研发 、原料药的合成与生产 、中试合成工艺开发 。目前在美国北卡罗来纳州的一

家生物制药公司主管新药研发 、原料药及药物中间体的化学全合成 。 主要工作成果 ：成功

地主持了 ２０多个与开发新药相关的研究项目 ，开发了数个药物的化学全合成生产工艺 ，这

些成果已被几家制药厂采用并应用于实际生产中 。直接参与研究的新药中 ，已有 ３ 种获美

国 FDA 及全球 ８０多个国家相关部门批准上市 。负责设计和研究出的新分子实体药已有数
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大学做博士后 （指导导师 ： Irving Goldberg 教授） ， 从事有机合成及药物化学方面研究 。

在国际知名科技刊物上发表了多篇科技论文 ，并已获得多项发明专利 。 目前在美国加利福
尼亚州从事药物及药物中间体的化学合成研发工作 。
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年至今在诺华 （Novartis） 制药公司工作 ，现为研究员 （ fellow） 。 主要从事药物合成及中
试合成工艺开发 。到目前为止 ， 已在国际知名科技刊物上发表 １７ 篇论文 ， 并拥有 ４ 项国
际发明专利 。
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究所从事有机合成工作 。 ２００１年毕业于中国科学院化学研究所 ， 获博士学位 （指导导师 ：
马金石教授） 。研究领域为有机合成及生物有机化学 。 曾先后在美国纽约州立大学石溪分
校以及弗吉尼亚大学从事有机合成以及分子影像学研究工作 。 到目前为止 ， 已在国际知名
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· i ·

前 　 　 言

一个新药的诞生是人类智慧和巨额资金的结晶 ，也是人类医药科技发展的又一个里程
碑 。新药开发研制的成功在一定程度上也能展示出一个国家的综合科技实力和整体经济实
力 。国外的统计数字显示 ，研制一种新药所需的费用为 ８ 亿 ～ １２ 亿美元 ， 历时 ８ ～ １４ 年 ，
需要上百乃至上千名跨学科 、跨行业的优秀科学家参与 。研制新药的过程也极为复杂 ：在
临床前活性化合物的筛选过程中 ，科学家平均需要从上百至上千个化合物中才能筛选出 １
个适合于人体临床试验的化合物 。而每 ２０个进入临床试验的化合物 ，最终只有 １ ～ ２ 个能
获准进入市场 。即使是已获批准上市的新药 ，进入临床使用一段时间后 ，也仍有少数会因
为意想不到的毒副作用而被停止上市 。新药研究开发的难度和风险由此可见一斑 。

自改革开放以来 ，我国医药工业飞速发展 ，医药工业总产值由 １９７８年的 ６４ 亿元增加
到 ２００７年的 ６０００亿元 。 ３０年增长了近 １００ 倍 ，成绩斐然 。然而 ，我们也应该看到 ，我国
在小分子药物的研究 、开发 、生产与应用方面起步较晚 ，其发展步伐远远落后于西方发达
国家 。据统计 ，我国目前的化学药物 ９７ ％ 以上是仿制品 ， 自主开发的化学药物不到 ３ ％ 。
这其中除了历史的原因外 ，最主要的是研究开发新药耗资巨 、 难度大 、 风险高 、 周期长 。
而另一方面 ，随着我国人口数量的不断增加和人口老龄化状况日益加剧 ， 对治疗性药物及
预防性药物的需求将会大幅增加 。所以 ，进一步加快发展我国制药工业是非常必要的 。 我
国的国情和新药研发的难度与风险决定了我国的制药工业在今后相当长的一段时间内要采

取合法仿制国外药与自主研发新药相结合的战略措施 。本书就是为了顺应我国医药工业发
展在这两方面的需要而编写的 。首先 ，了解国外最新批准的新药信息对于我国的新药研发
有直接的帮助作用和间接的指导意义 。我们可以从中汲取经验和教训 ， 避免走弯路 ， 减少
浪费和降低损失 。其次 ，研究已知药物合成路线对于改善现正应用的合成工艺路线 、 降低
生产成本 、合理地设计新的药物合成工艺路线将有很大帮助 。 对于制药企业而言 ， 一个好
的药物全合成路线可以大大缩短生产周期 、简化生产工艺 、 降低生产成本 、 节约能源 、 减
少或消除对环境的化学污染 ，其经济效益及社会效益都是极为显著的 。

书中所选的全合成路线多数是国外制药厂目前正在使用的生产工艺 。 一个被制药工业
最后采用的药物化学全合成路线通常都是从实验室的克级规模开始 ，经过数次优化后 ，再
进行千克级中试合成 。中试成功后 ，再进行试生产 ，最后逐步完善到大量生产 。 整个过程
需要有机合成化学家 、化学工程师 、质量检测和质量控制专家 、 工厂技术人员和管理人员
的密切配合 。所以 ，一个成功的药物合成工艺是众多科学家和工程技术人员共同的智慧结
晶 。本书所收集和介绍的药品合成路线是全球数以万计的有机化学家及药物化学家的心血
与智慧的产物 ，在一定程度上代表了人类药物合成技术的最高水准 。

作为一名多年从事药物合成和新药开发的科技工作者 ，每当我看到一些别具匠心的药
物全合成路线之后常常兴奋不已 ，对设计和开发这些合成工艺的科学家也满怀深深的敬



意 ，把这些优秀的合成路线汇编成书是我多年来的心愿 。然而 ， 要将这一理想付诸现实却
又是何等艰难 ！编写新药的化学全合成路线需要查阅大量的科技文献和专利说明书 ， 然后
再用化学结构绘图软件将其中优秀的全合成路线一一编写出来 。 很显然 ，这是一项巨大的
工程 ，靠一人之力 ，在短时间内完成几乎是不可能的 。我在开始构思 、选题编写时也非常
犹豫 。一方面我有全职的工作 ，正在负责数项重大的新药研究开发项目 ，工作压力大 ，工
作任务繁重 。另一方面 ，还要照顾家庭 。我非常担心做不好这项工作 ，因此寻找合作伙伴
共同编写此书成了我的想法之一 。２００７年初 ，我把这一想法同几位正在美国从事药物研发
或研究领域与生物制药相关的专家朋友谈了谈 ，没想到他们非常支持我的想法 ， 并欣然同
意利用业余时间参与本书的编写工作 。他们是张驿 、肖紫微 、 涂斌 、 薛松 、 陈冰子 、 扬兰
英 、梅雪峰等博士 。没有他们的鼓励和支持 ，我想我很难有信心和勇气来开展这项费时费
力的艰苦工作 。虽然后来梅雪峰和扬兰英由于某些原因不得已退出 ，但他们的帮助和鼓励
对本书的问世起了非常积极的作用 。大家都知道 ，在美国 ，时间就是金钱 ，而费力费时的
编书工作特别是编写专业科技著作根本不可能有什么好的经济回报 。 但大家的心愿都是
一样的 ，都乐于用自己的专业知识在能力所及的情况下为祖国的医药发展做点事 ， 哪怕
是微不足道的一点点 。 可以这么说 ，没有张驿 、 肖紫微 、 涂斌 、 薛松 、 陈冰子等博士每
人数百小时的艰苦劳动 ，就不会有本书的诞生 。我们多次讨论编写方案和编写内容 ， 大
家共同为编好本书出谋划策 。所以 ， 本书是六位留美药物化学家和有机合成化学家辛勤
劳动与集体智慧的结晶 ， 也代表了六位大陆学子报效祖国的一点心愿 。

此外 ，我还要借此机会感谢我父母含辛茹苦的养育之恩和兄弟姐妹的深厚感情 ；感谢
我的妻子刘智坤 、女儿陈中艺 （Linda Chen） 及儿子陈中天 （Jesse Chen） 多年来对我的
大力支持与帮助 ，没有家人的支持和理解 ，我不可能夜以继日地花上数千小时来编写本书 ；
同时 ，我还要感谢马金石 、 马金声 、 姜贵吉 、 李成政 、 Heinz Falk 、 David A畅 Lightner 、
David Dolphin等老一辈科学家的帮助和教诲 ，他们的严谨治学之道和对科学真理的不懈追
求无时无刻不在影响和激励着我 ，使我终生受益 。 最后 ，我还要感谢周文能 、 周小知 、 赵
云清 、汪秋安 、杨定桥等老朋友多年来的友谊和对我的大力帮助 。

虽然笔者竭尽全力希望把本书编写得尽善至美 ，但限于知识水平 ， 加之时间仓促 ， 书
中不足与错误之处难免 ，恳请同行和读者批评指正 。

陈清奇 博士

２００７年圣诞节于美国北卡罗来纳州教堂山市
（Chapel Hill ，North Carolina ，USA）
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本书使用说明

本书包含 １９９９ ～ ２００７ 年美国食品与药品管理局 （FDA） 批准上市的新分子实体药 ，
共 １７０个 。针对每一个药物 ，作者在全面而系统的文献检索基础上 ，从大量的科学论文和
专利说明书中精心挑选了最新 、最好 、最有实用价值的化学合成方法 。 全书以合成路线图
的方式描述药物的合成工艺和流程 。这些合成路线大多是目前制药工业中正在使用的 ，有
较高的实用性与可靠性 。对参与反应的起始原料 、中间体 、反应产物都给出了详细的化学
结构 。每一步化学合成反应都给出了重要的化学试剂 、催化剂 、 所使用的溶剂 、 合成反应
条件及详尽的科技文献出处与专利文献号 ， 文献覆盖范围为 １９２０ ～ ２００７ 年 。 除此之外 ，
针对每一个药物分子 ，本书给出了其英文名 、 中文名 、 化学结构 、 化学式 、 相对分子质
量 、化学元素分析 、药物类别 、美国化学会 CAS登记号 、 申报厂商 、 批准日期 、适应证 、
药物基本信息等 。其中 “药物基本信息” 部分简单介绍了该药物的作用机制 。

本书包含数千个有机合成反应 ，数百种药物中间体的合成制造方法 ， 数个非常有用的
附录 ，因此可作为有机合成 、 药物化学 、 药物合成 、 生物制药等专业的科研及教学参
考书 。

本书由六位在制药领域中有丰富经验的留美化学家精心设计和编写而成 ，内容简洁 ，
通俗易懂 ，具有很强的实用性和较高的学术价值 。

为了让读者更好地使用本书 ，现将本书中的有关条目做一详细说明 。
1畅 药物英文名 　本书按药物英文通用名称的字母顺序编排 。 药物通用名又称为药物

的学名或国际非专有名称 ， 是由各国政府规定的 、 国家药典或药品标准采用的法定药物
名 。对某一特定的药物分子 ，通用名是唯一的 。通用名的命名不能暗示该药物的疗效 ，但
一定程度上可隐含或暗示药物分子的化学结构 。

2畅 药物中文名 　中文通用名大多系英文通用名的音译 ， 且以四字居多 ， 现在使用的
简体中文通用名均收录在由中华人民共和国国家药典委员会编纂的 枟中国药品通用名称枠
中 ，该文件规定中文药物通用名 ，具有法律性质 。本书中的药物中文通用名以 枟中华人民
共和国药典枠 的现行版和 枟中国药品通用名称枠 为准 。由于本书的研究对象是新分子实体
药 ，其中有不少药物目前尚没有收入 枟中华人民共和国药典枠 和 枟中国药品通用名称枠 ，
对于这些药物的中文名称 ，则主要从医药专业刊物和医药中文网站所提供的中文名称中挑
选 。选择的依据是国家药典委员会的 枟中国药品通用名称命名原则枠 ，详见国家药典委员
会的相关网页 ：http ：／／www畅 chp畅 org畅 cn／news／huayao／０７０８０８mc／fj４畅 htm 。极少数药物在
枟中华人民共和国药典枠 、枟中国药品通用名称枠 、 公开刊物及医药网页中没有收入 ，则标上
“暂无中文名” ，并依据国家药典委员会的 枟中国药品通用名称命名原则枠 提供试译名供读
者参考 。



3畅 美国化学会 CAS登记号 倡 ： 　 CAS 登记号相当于一个化合物的身份证 ，是该物质的
唯一数字识别号码 。 美国化学会的化学文摘服务社 （Chemical Abstracts Service ， CAS）
负责为每一种出现在文献中的化学物质分配一个 CAS 登记号 ， 其目的是为了避免化学物
质因有多种名称而引起混乱 ，使数据库的检索更为方便 。目前 ， 几乎所有的化学数据库都
可以使用 CAS登记号检索 。 CAS 登记号以流水账形式登记 ，没有任何内在含义 。 目前很
多国家也会要求在申报化学物品进出口海关时提供化学物质 CAS 登录号 ， 由此可明显看
出其重要性 。截至 ２００７年 １１月 ２４日 ， CAS已经登记了 ３３ １９１ ９６３种有机和无机化合物 ，
５９ ４８５ ０５９种生物序列 ，并且还以每天 ４０００多种的速度增加 。

一个 CAS登记号以连字符 “唱” 分为三部分 ：第一部分有 ２ ～ ６ 位数字 ， 第二部分有 ２
位数字 ，第三部分有 １位数字作为校验码 。校验码的计算方法为 CAS 顺序号 （第一 、 二
部分数字） 的最后一位乘以 １ ，最后第二位乘以 ２ ，依此类推 ， 然后再把所有的乘积相加 ，
再把和除以 １０ ，其余数就是第三部分的校验码 。 举例来说 ， 水 （H２ O） 的 CAS 登记号前
两部分是 ７７３２唱１８ ，则其校验码 ＝ （ ８ × １ ＋ １ × ２ ＋ ２ × ３ ＋ ３ × ４ ＋ ７ × ５ ＋ ７ × ６ ） mod １０ ＝
１０５ mod １０ ＝ ５ （mod是求余运算符） 。不同的同分异构体分子有不同的 CAS登记号 。少数
情况下也有同一个 CAS登记号来表示一类分子 。

4畅 药物类别 　药物分类的方法很多 ， 本书采用中国常用的药物分类方法 ， 详细的信
息可参考中国药网 ：http ：／／www畅 chinapharm畅 com畅 cn／html／database／drugmanual／ 。

5畅 申报厂商 　指该药物临床试验完成后 ，向 FDA 申请上市的申请人 。
6畅 FDA批准日期 　指该药物获得 FDA 批准上市的日期 。
7畅 化学结构 、化学式 、相对分子质量 、 元素分析 　 药物的化学结构可以从以下几个

免费数据库中获得 ：
（１） 美国国家医学图书馆 （U畅 S畅 National Library of Medicine） 的化学身份证高级数

据库 （CHEMIDPLUS ADVACED） ， 其网址是 ht tp ： ／／chem畅 sis畅 nlm畅 nih畅 gov／chemid唱
plus／ 。目前该数据库共含有 ３８ 万多种化合物 。 可使用的检索方法有药品通用名 、 学名 、
商品名 、美国化学会 CAS 登记号 、化学式 、药物分类号 、定位代码等 。

（２） 药品说明书网页 ，www畅 rxlist畅 com 和 www畅 drugs畅 com几乎收集了所有药品的说
明书 。可使用药品的商品名或通用名检索 。

（３） 药品生产企业的产品介绍网页及随药品包装的产品说明 。
（４） 生物大分子药物的化学结构信息可从加拿大的药品银行网页中查找 。 其网页是

http ：／／redpoll畅 pharmacy畅 ualberta畅 ca／drugbank／index畅 html 。该数据库目前收集了 FDA
批准的小分子药物 １０００多个 ，生物大分子药物 １００ 多个 ，正在人体临床试验的药物 ３０００
多个 。

化学式 、相对分子质量 、 元素分析通过使用美国 Cambridgesoft 公司的 ChemOffice
Ultra ２００６ 软件计算得到 。

8畅 其他名称 　一般的药品除了具备通用名外 ， 还拥有商品名 。 商品名是药品生产厂
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倡 本部分内容摘自维基百科 ：网页为 h t tp ：／／zh畅 wikipedia畅 org／ wiki／CAS ％ E５ ％ ８F ％ B７ ，以及美国化学会 CAS 的
官方网页 ： h t tp ：／／ w w w畅 cas畅 org／exper tise／cascon ten t／ regis t r y／ regsys畅 h tml 。



商为树立品牌形象而编制的 ，具有商标的性质 ，也是药物合法的名称 ， 但不是药物的唯一
名称 。当每一药物的专利过期后就会有很多其他制药厂商仿制该药 ，通常这些制药厂也会
给其仿制药品申请一个商品名 。另外 ，本书还给出了药物化学名称 ，需要说明的是 ， 这些
化学名是直接摘自该药的药品说明书 ，并不一定符合国际纯化学和应用化学联合会 （In唱
ternational Union of Pure and Applied Chemistry ， IUPAC） 的统一化学命名法 。

9畅 适应证 　这部分内容主要摘自药品说明书 。
10畅 药物简介 　本栏目主要摘要介绍了该药物的作用机制 ，这部分内容主要从该药品

的生产厂家产品说明书中摘录 。药品说明书除了从 FDA 的橙色数据库 倡
和生产厂家的官方

网页中查阅外 ，还可以从一些专业网站中查阅 。
下面几个网站收集了大量药品中文说明书 ：
中国药网 ： www畅 chinapharm畅 com畅 cn 。
药典在线 ： www畅 newdruginfo畅 com ； www畅 ydzx畅 cn 。
药源网 ： www畅 wanneter畅 com 。
中国癌症信息库 ： www畅 bufotanine畅 com 。
中华肿瘤医学网 ：china畅 tumor畅 cn 。
中国抗肿瘤药品论坛 ： www畅 tumourdrug畅 com 。
广州新稀特大药房 ： www畅 newdrug畅 com畅 cn 。
印度抗肿瘤药房 ： www畅 induyaofang畅 in 。
广州抗百济肿瘤药房网页 ： www畅 cancerotc畅 com 。
天下医药网 ： www畅 ayiyao畅 com 。
以下几个网站收集了大量英文药品说明书 ：
美国 FDA 新药数据库入门网页 ： ht tp ：／／www畅 accessdata畅 fda畅 gov／scripts／cder／drug唱

sat fda／index畅 cfm 或 http ：／／www畅 fda畅 gov／cder／drug／DrugSafety／DrugIndex畅 htm 。
美国 FDA “橙色药 品数据 库 ” 入 门 网 页 ： ht tp ： ／／www畅 fda畅 gov／cder／ob／de唱

fault畅 htm 。
美国处方药名录 ： www畅 rxlist畅 com 。
美国药品网 ： www畅 drugs畅 com 。
11畅 合成路线 　化学合成路线主要是依据多种大型化学和药品数据库的系统检索结

果 ，再参考原始研究论文编写而成的 。全书所有的化学结构和有机合成路线图都采用美国
Cambridgesoft 公司的 ChemOffice Ult ra ２００６ ，按统一格式绘制而成 。

12畅 参考文献 　参考文献的格式完全按出版社的要求统一编写 。 关于参考文献中所使
用的期刊和专利代号缩写 ，本书采用国际上通用的缩写方法 ，为了方便读者查阅 ，本书还
附上了期刊和专利代码缩写表 。最后需要说明的是 ，本书的引用的研究结果一般忠实于原
作 ，直接引用其发表时的数据单位 ，不再做单位换算改动 。

本书使用说明 · v ·　

倡 FDA 药品橙色数据库的入门网页为 h t tp ： ／／ w w w畅 fda畅 gov／cder／ ob／default畅 h tm畅
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Pemetrexed Disodium 　培美曲塞二钠 ３０１…………………………………………………………

Pemirolast Potassium 　普利敏钾 ３０６………………………………………………………………

Pentetate Calcium Trisodium 　喷替酸钙钠 ３０８……………………………………………………

Pentetate Zinc Trisodium 　喷替酸锌钠 ３０９…………………………………………………………

Perflexane 　 （暂无中文名） ３１０…………………………………………………………………

Perflutren 　 （暂无中文名） ３１２…………………………………………………………………

Pimecrolimus 　吡美莫司 ３１４………………………………………………………………………

Pioglitazone Hydrochloride 　盐酸吡格列酮 ３１６……………………………………………………

Posaconazole 　泊沙康唑 ３１９………………………………………………………………………

Pregabalin 　普瑞巴林 ３２１…………………………………………………………………………

Prussian Blue 　普鲁士蓝 ３２４………………………………………………………………………

Quinupristin 　奎奴普丁 ３２５………………………………………………………………………

Rabeprazole Sodium 　雷贝拉唑钠 ３２６……………………………………………………………

Ramelteon 　拉米替隆 ３３０…………………………………………………………………………

Ranolazine 　雷诺嗪 ３３２……………………………………………………………………………

Rapacuronium Bromide 　瑞库溴胺 ３３５……………………………………………………………

Rasagiline Mesylate 　甲磺酸雷沙吉兰 ３３６…………………………………………………………

Rifaximin 　利福昔明 ３３７…………………………………………………………………………

Ritonavir 　利托那韦 ３３８…………………………………………………………………………

Rivastigmin Tartarate 　酒石酸利伐斯的明 ３４２……………………………………………………

Rofecoxib 　罗非昔布 ３４６…………………………………………………………………………

Rosiglitazone Maleate 　马来酸罗格列酮 ３５１………………………………………………………

Rosuvastatin Calcium 　罗苏伐他汀钙 ３５４…………………………………………………………

Sertaconazole Nitrate 　硝酸舍他康唑 ３６２…………………………………………………………

Sirolimus 　西罗莫司 ３６４…………………………………………………………………………

Sitagliptin Phosphate 　磷酸西他列汀 ３６６…………………………………………………………

Sodium Ferric Gluconate Complex in Sucrose Injection 　葡萄糖酸铁钠复合盐的蔗糖溶液 ３７０………

Sodium Oxybate 　羟丁酸钠 ３７２……………………………………………………………………

Solifenacin Succinate 　琥珀酸素立芬新 ３７４………………………………………………………

Sorafenib Tosylate 　甲苯磺酸索拉非尼 ３７６………………………………………………………

Sunitinib Malate 　苹果酸舒尼替尼 ３７８……………………………………………………………

Tadalafil 　他达拉非 ３８０…………………………………………………………………………

Technetium Tc唱９９m Depreotide 　 （暂无中文名） ３８３……………………………………………

Tegaserod Maleate 　 马来酸替加色罗 ３８６…………………………………………………………
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Telbivudine 　替比夫定 ３８８………………………………………………………………………

Telithromycin 　泰利霉素 ３９２……………………………………………………………………

Temozolomide 　替莫唑胺 ３９５……………………………………………………………………

Tenofovir Disoproxil Fumarate 　富马酸泰诺福韦酯 ３９８……………………………………………

Tetracycline Hydrochloride 　盐酸四环素 ４０１………………………………………………………

Tigecycline 　替加环素 ４０４………………………………………………………………………

Tinidazole 　替硝唑 ４０７……………………………………………………………………………

Tiotropium Bromide 　噻托溴铵 ４０８………………………………………………………………

Tipranavir 　替拉那韦 ４１１…………………………………………………………………………

Travoprost 　曲伏前列素 ４１６………………………………………………………………………

Treprostinil Sodium 　曲前列尼尔钠 ４１９……………………………………………………………

Tretinoin 　 维 A酸 ４２４……………………………………………………………………………

Triptorelin Pamoate 　双羟萘酸曲普瑞林 ４２８………………………………………………………

Trospium Chloride 　曲司氯铵 ４２９…………………………………………………………………

Trypan Blue 　台盼蓝 ４３０…………………………………………………………………………

Unoprostone Isopropyl （暂无中文名） ４３１………………………………………………………

Valdecoxib 　伐地昔布 ４３３…………………………………………………………………………

Vardenafil Hydrochloride 　盐酸伐地那非 ４３５………………………………………………………

Varenicline （暂无中文名） ４４１……………………………………………………………………

Verteporfin 　 维替泊芬 ４４３………………………………………………………………………

Voriconazole 　伏立康唑 ４４５………………………………………………………………………

Vorinostat 　 （暂无中文名） ４４８…………………………………………………………………

Zaleplon 　扎来普隆 ４５１……………………………………………………………………………

Zanamivir 　扎那米韦 ４５５…………………………………………………………………………

Ziconotide 　齐考诺肽 ４５６…………………………………………………………………………

Ziprasidone Hydrochloride 　盐酸齐拉西酮 ４５７……………………………………………………

Zoledronic Acid 　唑来膦酸 ４６０……………………………………………………………………

Zonisamide 　唑尼沙胺 ４６２…………………………………………………………………………

附录 1 　常用缩写表 ４６５…………………………………………………………………………

附录 2 　 2007年 FDA批准的新分子实体药 ５０５………………………………………………

附录 3 　中文索引 ５１４……………………………………………………………………………
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Abarelix 　阿巴瑞克

英文名 ：
Abarelix

中文名 ：
阿巴瑞克

美国化学会 CAS登记号 ：
１８３５５２唱３８唱７

药物类别 ：
抗肿瘤药

申报厂商 ：
Praecis

FDA批准日期 ：
２００３唱１１唱２５

化学结构 ：

其他名称 ：
Plenaxis 棆 ，化学名 ： N唱乙酰唱３唱（２唱萘基）唱D唱丙氨酰唱４唱氯唱D唱苯丙酰基唱３唱（３唱吡啶基）唱D唱

丙氨酰唱L唱丝氨酰唱N唱甲基唱L唱酪氨酰唱D唱天冬酰唱L唱亮氨酰唱N唱６唱（１唱甲基乙基）唱L唱赖氨酰唱L唱
脯氨酰唱１唱D唱丙氨酰胺 。
适应证 ：

阿巴瑞克可用于治疗下述晚期前列腺癌男性患者 ： ①不适宜用醋酸黄体激素释放激素
（LHRH） 激动剂治疗 。 ②拒绝手术切除 。 ③ 有下述一种和多种原因 ——— 由于癌转移的神
经因素 ；尿路或膀胱出口堵塞 ，局部受损或癌转移性疾病 ；骨骼癌转移持续使用麻醉类镇
痛药的骨严重疼痛 。
药物简介 ：

阿巴瑞克是一种抗癌药 ，也是一种促性腺素释放激素 （GnRH） 拮抗剂 ， 其作用机制
为通过竞争性方式阻碍 GnRH 受体 ，抑制促性腺激素和相关的雄性激素生成而发挥作用 。

·１·Abarelix 　阿巴瑞克



合成路线 ：
阿巴瑞克一种人工合成的十肽类化合物 ，可以用通用的多肽化学合成方法制得 ，多肽

的化学合成方法和生产工艺目前已非常成熟 ， 有兴趣的读者可参见有关多肽合成的教科
书 ，本文不再做重复介绍 。

（张 　驿）

Acamprosate Calcium 　阿坎酸钙

英文名 ：
Acamprosate Calcium

中文名 ：
阿坎酸钙

美国化学会 CAS登记号 ：
７７３３７唱７３唱６

药物类别 ：
戒酒药

申报厂商 ：
Lipha

FDA批准日期 ：
２００４唱０７唱２９

化学结构 ：

其他名称 ：
Campral 棆 ，化学名 ： １唱丙磺酸唱３唱（乙酰氨基）唱钙盐 （２∶１） 或 ３唱（乙酰氨基） 丙磺酸钙 。

适应证 ：
阿坎酸钙 （结合社会心理治疗） 有助于酒精依赖性患者在酒精解毒之后继续维持戒酒

状态 。本药在临床上常常与阿片受体部分拮抗剂纳曲酮合用 。
药物简介 ：

阿坎酸钙是一种用于治疗酒精中毒和戒酒的药物 。 其精确的作用机制尚不完全清
楚 ， 有可能是通过直接抑制 GABA 和大脑伏核 （Nacc） 中的谷氨酸能受体而发挥药理
作用的 。
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合成路线一 ：

参考文献 ：
Durlach JP畅 １９８０畅 ３唱Aminopropanesulfonic acid derivatives with increased membrane stabilizing properties畅
DE ３０１９３５０

阿坎酸的合成方法 ：
合成路线一 ：

参考文献 ：
Sugita S ，Marumo K ， Ishioka R畅 １９８６畅 ２唱Aminoethanesulfonic acid畅 JP ６１２８２３５４

合成路线二 ：

参考文献 ：
Field L ，Owen T ，Crenshaw R ，et al畅 １９６１畅 Organic disulfides and related substances畅 IV畅 Thiol唱sulfonates
and disulfides containing ２唱aminoethyl moieties畅 J Am Chem Soc ，８３ ：４４１４ ～ ４４１７

（张 　驿）

·３·Acamprosate Calcium 　阿坎酸钙



Adefovir Dipivoxil 　阿德福韦酯

英文名 ：
Adefovir Dipivoxil
中文名 ：
阿德福韦酯

美国化学会 CAS登记号 ：
１４２３４０唱９９唱６

药物类别 ：
抗病毒类

申报厂商 ：
Gilead Sciences
FDA批准日期 ：
２００２唱０９唱２０

化学结构 ：

其他名称 ：
Hepsera 棆 ，化学名 ： ９唱［２ 唱 ［双 （新戊酰氧甲氧基） 磷酰甲氧基］ 乙基］ 腺嘌呤 。

适应证 ：
慢性乙型肝炎 。

药物简介 ：
阿德福韦为抗 HIV 药物 ，它在细胞激酶作用下被磷酸化变为阿德福韦二磷酸盐 。 后

者通过下列两种方式来抑制 HBV DNA 多聚酶 （反转录酶） ；一是与自然底物脱氧腺苷三
磷酸竞争 ，二是整合到病毒 DNA 后抑制 DNA 链延长 。
合成路线一 ：
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参考文献 ：
Yu RH ，Schultze LM ，Rohloff JC ，et al畅 １９９９畅 Process optimization in the synthesis of ９唱［２唱（diethylphos唱
phonomethoxy）唱 ethyl］ adenine ： replacement of sodium hydride with sodium tert唱butoxide as the base for
oxygen alkylation畅 Org Proc Res Dev ，３ ：５３ ～ ５５
合成路线二 ：

参考文献 ：
李科 ，汪元璋 ，李庭华 ，李启升畅２００３畅 ９唱［２唱［［［双 （三甲基乙酰氧） 甲基］ 氧磷基］ 甲氧基］ 唱乙基］ 腺
嘌呤晶体 ，制备方法和晶体的应用畅 发明专利申请公开说明书 ，CN １４２１４５１A
合成路线三 ：

·５·Adefovir Dipivoxil 　阿德福韦酯



参考文献 ：
Liu Y ，Wang DC ，２００５畅 Synthesis of adefovir dipivoxil畅 化工时刊 ，１９ （５） ：３７ ～ ３９

合成路线四 ：

参考文献 ：
Yan JW畅 ２００７畅 Preparation and application of crystalline adefovir dipivoxil and its composition畅 发明专利申
请公开说明书 ，CN １９３５８１８
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合成路线五 ：

参考文献 ：
Parthasaradhi Reddy B ，Rathnakar Reddy K ，Raji Reddy R ，et al畅 ２００７畅 Process for the preparation of acy唱
clic phosphonate nucleotide analogs畅 WO ２００７０１３０８５

合成路线六 ：

参考文献 ：
Li K ，Wang YZ ，Li TH ，et al畅 ２００３畅 Method for preparing ９唱［２唱 ［［bis （pivaloyloxymethoxy） phosphinyl］
methoxy］ ethyl］ adenine畅 发明专利申请公开说明书 ，CN １４２１４５０

·７·Adefovir Dipivoxil 　阿德福韦酯



合成路线七 ：

参考文献 ：
Hu XX ，Chen TQ畅 ２００５畅 Method for synthesizing Adefovir Dipivoxil as anti唱hepatitis B virus medicament畅
发明专利申请公开说明书 ，CN １５６００５９

（张 　驿）

Alfuzosin Hydrochloride 　盐酸阿夫唑嗪

英文名 ：
Alfuzosin Hydrochloride
中文名 ：
盐酸阿夫唑嗪

美国化学会 CAS登记号 ：
８１４０３唱６８唱１

药物类别 ：
内脏系统用药

申报厂商 ：
Sanofi唱Synthelabo
FDA批准日期 ：
２００３唱０６唱１２

化学结构 ：

其他名称 ：
Uroxatral 棆 ，化学名 ： N唱［３唱［（４唱氨基唱６ ，７唱二甲氧基唱２唱喹唑啉）甲胺基］丙基］唱四氢呋

喃唱２唱酰胺盐酸盐 。
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适应证 ：
良性前列腺肥大 。

药物简介 ：
阿夫唑嗪是一种治疗前列腺肥大的药物 ，其作用机制为通过竞争性和高度选择性方式

拮抗 α１ 肾上腺素受体 ，进而降低尿道张力和改善膀胱出口梗阻和膀胱不稳定性相关症状 。
合成路线一 ：

参考文献 ：
Joshi NS ，Ramam BP ，Rao KS ，et al畅 ２００６畅 Processes for the preparation of alfuzosin and salts thereof and
novel crystalline forms of alfuzosin畅 WO ２００６０９０２６８

Manoury PM ，Binet JL ，Dumas AP ， et al畅 １９８６畅 Synthesis and antihypertensive activity of a series of ４唱
amino唱６ ，７唱dimethoxyquinazoline derivatives畅 J Med Chem ，２９ ： １９ ～ ２５

合成路线二 ：

·９·Alfuzosin Hydrochloride 　盐酸阿夫唑嗪



参考文献 ：
Manoury PM畅 １９８２畅 ４唱Amino唱６ ，７唱dimethoxyquinazol唱２唱yl alkylenediamines畅 US ４３１５００７
Sadanand NS ，Bhivsan AP ，Chandrakantrao JU畅 ２００７畅 Preparation of alfuzosin畅 US ２００７１０５８８０

合成路线三 ：

参考文献 ：
Nathani PK ，Narode SD ，Siddiqui MJK畅 ２００７畅 Process for the preparation of alfuzosin from N１唱（４唱amino唱
６ ，７唱dimethoxyquinazolin唱２唱yl）唱N１唱methylpropylenediamine and a tetrahydro唱２唱furoic acid mixed an唱
hydride畅 WO ２００７０６９０５０

合成路线四 ：

参考文献 ：
Anumula RR ，Alla S ，Gilla G ， et al畅 ２００７畅 Process for preparation of alfuzosin via esterification of tetra唱
hydro唱２唱furoic acid followed by coupling with N唱methyl唱１ ，３唱propanediamine畅 US ２００７０６６８２４

Hu GY ，Xiang HL ，Xu LM畅 ２００７畅 Preparation of alfuzosin畅 发明专利申请公开说明书 ，CN １９３５８０６

（张 　驿）
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Alitretinoin 　阿利维 A酸

英文名 ：
Alitretinoin
中文名 ：
阿利维 A酸
美国化学会 CAS登记号 ：
３０２唱７９唱４

药物类别 ：
抗肿瘤药

申报厂商 ：
Ligand Pharm
FDA批准日期 ：
１９９９唱０２唱０２

化学结构 ：

其他名称 ：
Panretin 棆 ，化学名 ： （２E ，４E ，６E ，８E）唱３ ，７唱二甲基唱９唱（２ ，６ ，６唱三甲基唱１唱环己烯基）壬唱

２ ，４ ，６ ，８唱四烯酸 。
适应证 ：

艾滋病引发的卡波西肉瘤 （Kaposi摧s sarcoma） 。
药物简介 ：

阿利维 A 酸属于抗癌药物 ，又称 ９唱顺式维 A 酸 ， 是一种天然的内源性维 A 酸 ，其作
用机制为激活并与细胞内维 A 酸受体亚型结合而发挥抗癌作用 。

其异构体 ９唱反式唱维 A 酸 （英文名 ： T retinoin） 也是一种抗癌药物 ， 可参见本书的
Tretinoin条目 。

Panretin 棆 为含有阿利维 A 酸 ０畅 １ ％ 的凝胶制剂 ， 可用于治疗与艾滋病相关的卡波西
肉瘤 。
合成路线一 ：
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参考文献 ：
Wada A ， Fukunaga K ， Ito M ， et al畅 ２００４畅 Preparation and biological activity of １３唱substituted retinoic
acids畅 Bioorg Med Chem ，１２ （１４） ：３９３１ ～ ３９４２

合成路线二 ：

参考文献 ：
Soukup M ， Thomessen R畅 ２００４畅 Process for the production of ９唱cis唱retinoic acid畅 WO ２００４０８９８８７

合成路线三 ：

参考文献 ：
Pazos Y ，Iglesias B ，de Lera AR畅 ２００１畅 The suzuki coupling reaction in the stereocontrolled synthesis of ９唱
cis唱retinoic acid and Its ring唱demethylated analogues畅 J Org Chem ，６６ （２５） ：８４８３ ～ ８４８９

·３１·Alitretinoin 　阿利维 A酸



合成路线四 ：

参考文献 ：
Magnone AG畅 １９９８畅 Process for preparation of １３唱cis唱retinoic acid畅 EP ８５０９２５

合成路线五 ：

参考文献 ：
White SK ，Hwang CK ，Winn DT畅 １９９６畅 Methods for stereospecific synthesis of polyene aldehydes畅 Cont唱
in唱part of U S Ser No ５２０４０ ，abandoned畅 US ５５６７８５５

维 A酸的合成路线 ：
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