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1.1  先导化合物的定义

先导化合物(lead compound)：简称先导物，通过各种途径和手

段得到的具备某种生物活性的化合物（可以是药物，也可能存在一

些其他所不合适的性质,如较高毒性、其他生物活性、较差的溶解

度或药物代谢的问题），可用于进一步的结构修饰和改造，得到更

理想的药物。先导化合物的发现是创新药研究的起点和基础。
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1.2  先导化合物的发现途径

从天然产物中发现先导化合物
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   青蒿素                  二氢青蒿素

青蒿琥酯（提高水溶性）    

 蒿甲醚（抗耐药性）   



1.2  先导化合物的发现途径

从天然产物中发现先导化合物
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1.2  先导化合物的发现途径

从天然产物中发现先导化合物
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1.2  先导化合物的发现途径

以现有药物作为先导化合物-----药物副作用中发现
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   异丙嗪 （抗组胺药物）                                     氯丙嗪（抗精神病药物）
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1.2  先导化合物的发现途径

以现有药物作为先导化合物-----药物代谢物中发现

   地西泮（镇静催眠药）                            奥沙西泮（镇静催眠药）  
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