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内容概要

　　《实用药物化学（原著第3版）》是迄今为止内容最为丰富的综合性药物化学专著之一，涵盖了
整个创新药物研发过程中所涉及的基本原理、常用方法及最新技术与发展趋势。
《实用药物化学（原著第3版）》详细讨论了先导化合物发现的新进展，包括自动化高通量筛选技术
、组合化学和X射线结晶技术在药物发现和优化中的应用等，同时探讨了药物研发和生产中的法律和
经济方面的问题。
《实用药物化学（原著第3版）》的50多名作者来自8个国家，长期从事创新药物研究。
所撰写的内容是作者在各自研究领域中所积累知识和经验的系统总结。
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章节摘录

版权页：   插图：    正如在白细胞中的发现一样，PI3K通路在多种不同类型的细胞中均存在。
它们主要是控制细胞发育和分化。
癌细胞中的PI3K信号肽对旁路正常发育限制控制的最重要的作用是促进PI3K抑制剂的开发。
近年来的研究表明，PI3K跟许多疾病，如心力衰竭和自身免疫及炎症疾病的发病机制是密切相关的。
然而，PI3K抑制剂开发必须充分考虑对不同PI3K亚型的选择性问题，如PI3K通路抑制剂，包括酪氨酸
激酶抑制剂在内，一般用于癌症的治疗，但它们也可能诱导心脏病。
有意思的是，钠巴霉素的哺乳动物靶标（m—TOR）的抑制剂，作为PI3K的一个下游效应物，对心脏
并没有副作用，这表明它可以用作靶向下游的效应物。
相反，PI3K亚型的选择性抑制剂目前被推荐作为一类新的治疗急性心肌梗死的药物。
 多酚类化合物白藜芦醇（resveratrol）具有化学预防和化学治疗的特点，通常被认为是跟组蛋白脱乙酰
基酶HDAC3抑制有关，但也能抑制PI3K。
这表明将药物的治疗用途和它们已知的靶标联系起来实际上是很难的。
 4.10药物靶标：细胞核受体 细胞核受体是一类配体门控的转录因子，它们调节基因表达，通常以同源
二聚体或者异二聚体形式存在。
其配体通常是一些亲脂性的分子，如甾体激素、甲状腺激素、维生素D、维生素A酸、自由脂肪酸类
介质、以及大量未知的分子（图4.8）。
这些配体控制着大多数真核生物的发育、分化、繁殖以及代谢平衡。
细胞核受体可以细分为三个亚型的超家族，即甾体激素受体家族和甲状腺／类视色素受体家族，它们
包括大部分已开发出来的药物的靶标；孤儿受体家族包括细胞核受体家族的半数成员，它们之所以叫
孤儿受体主要是因为它们配体的固有特征目前仍然是未知的，然而它们的成药性目前已经受到广泛的
重视。
 甾体激素受体家族包括雄激素受体（AR）、雌激素受体（ER）、黄体酮受体（PR，A和B）、糖皮质
激素受体（GR）和盐皮质激素受体（MR）。
传统模型表明，这些受体一旦与激素配体结合，就会释放出如hsp90之类的热休克蛋白质，并转移到细
胞核内，进一步在上游启动位点处以二聚体形式与复发性效应元件结合。
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编辑推荐

《实用药物化学(原著第3版)》对从事药物研发的科技工作者、高等院校医药相关专业的师生都具有重
要的参考价值。
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版权说明

本站所提供下载的PDF图书仅提供预览和简介，请支持正版图书。

更多资源请访问:http://www.tushu007.com
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