附件6．    药   学院（系、所）国际一流水平 研究生课程简介

(中英文各一份)

	课程名称：药物设计
	课程代码：514.504

	课程类型：■一级学科基础课 □二级学科基础课 □其它：              

	考核方式：  考试                            
	教学方式：讲授

	适用专业： 药学各专业       
	适用层次：■ 硕士  □  博士

	开课学期：  第一学期  
	总学时：32学时
	学分：2学分

	先修课程要求：高等有机化学

	课程组教师姓名
	职  称
	专  业
	年  龄
	学术方向

	姜凤超（负责人）
	教授
	药物化学
	57
	药物设计与合成

	万谦
	教授
	药物化学
	
	药物设计与合成

	马翔
	副教授
	药物化学
	
	药物设计与合成

	吕子敏
	副教授
	药物化学
	50
	药物设计与合成

	课程负责教师教育经历及学术成就简介：

姜凤超教授，国务院政府津贴获得者。博士、硕士研究生导师，中国药学会药物化学专业委员会委员、湖北省药学会药物化学专业委员会副主委、湖北省化学化工学会理事。1985年元月毕业于武汉大学化学系并获硕士学位。1985年-1986年在湖北省化学研究所工作，1986年至今工作于华中科技大学同济医学院药学院。

研究方向为药物设计与合成，药物结构修饰与构效关系研究，老年病药物与抗肿瘤药物研究。已申请相关发明专利5篇，获得新药证书两项以及陕西省科技进步三等奖1项；在国内外相关杂志上发表论文80余篇，多篇文章被SCI、EI、CA等收录，其中一些文章被引用近百次，参加国际国内相关学术会议论文50余篇，多篇文章获得省级以上优秀科研论文奖。主编《药物设计学》（获第十届中国石油和化学工业优秀图书奖一等奖）和《药物合成》、参编《生物利用度控制——药物化学原理、方法和应用》等专著。

承担药学院研究生《新药设计》、《药物合成学》、《生物信息学》，本、专科生《无机化学》、《蛋白质结构模拟与药物设计》等课程的教学任务。先后主持进行了《微型化学试验及其在教学中应用的研究》，《药学专业化学学科教学模式改革的探索》（湖北省教委课题）等项教学科研课题，已经发表相关教学科研论文10余篇。承担卫生部规划教材《无机化学》（第4、5版副主编，第6版主编），配套《无机化学学习指导与习题集》（1-3版主编），《药物设计学》（第2版参编）（人民卫生出版社），《药物化学》（第二版参编）、《药物化学》（参编，高等教育出版社），配套的《药物化学应试指南》（第1、2版）等教材及相应辅助教材的编写。已培养硕士研究生20余名，获得湖北省优秀硕士论文2人次，获得包括湖北省优秀学士论文一等奖在内的学士论文奖多次，指导的学生获得湖北省大学生优秀科技成果二等奖两次。多年来获得多项校级以上的奖励，如卫生部三育人先进个人、湖北省师德先进个人各一项，校先进教师、校优秀共产党员等表彰多项。

	课程教学目标：

通过本课程的学习，将从三个方面将药物设计的基本知识传授给学生，首先介绍体内生物大分子的结构、性能及作用（分子生物学基础），疾病产生的机理，药物作用靶点，药物与受体作用的理论与模型，药物活性与结构的关系以及机体对于药物的作用等内容。使学生明确设计的药物要做什么，是怎样做的，将会受到那些因素的影响。

然后从不同层次，不同方位介绍包括先导物的发现与优化、药物设计的基本原理与方法（主要介绍了拼合原理、局部修饰、生物电子等排原理、前药原理和软药等），计算机辅助药物设计以及基因技术在药物设计中的应用等药物设计的基本方法。，

最后以近年来发展迅速的酶抑制剂、肽拟似物等为例介绍药物设计的原理和方法的具体应用。尽可能多地将药物设计的基本理论和具体方法传递给学生，造就一批具有药物设计新知识和新方法的高级药学人才。

课程大纲：（章节目录）

第一章  绪论

§1.1   新药研究的发展 

§1.2   药物研究的过程
§1.3   新药的类型
§1.4   药物设计的基本方法
第二章  药物设计的生命科学基础
§2.1 分子生物学基础
§2.1.1 生物大分子的结构特征
§2.1.2生物大分子结构与功能的关系 

§2.1.3 生物膜
§2.2  分子药理学基础
§2.2.1 疾病机理研究
§2.2.2 药物作用的靶点
§2.2.3 内源性活性物质

§2.2.4 药物与受体作用的化学本质

§2.2.5 药物的结构与活性的关系
§2.3  机体对药物的作用

§2.3.1 药物在体内的作用过程

§2.3.2 药物在体内的转运

§2.3.3 药物在体内的代谢
第三章 先导物的发现与优化
§3.1 先导物的定义
§3.2  先导物的发现
§3.3  先导物的优化
第四章  先导物优化的原理和方法
§4.1 先导物优化的基本原则
§4.2  拼合原理

§4.2.1 拼合原理的基本原理及方法

§4.2.2 具体例证
§4.3  局部修饰方法

§4.3.1 同系物变换

§4.3.2 多重键的引入

§5.2.3 具有空阻效应的基团的引入

§5.2.4 基团电性的改变
§4.4  生物电子等排原理

§4.4.1 生物电子等排体的类型及特点
§4.4.2 经典生物电子等排体

§4.4.3 非经典生物电子等排体

§4.5  前药原理

§4.5.1 前药原理的基本理论
§4.5.2 前药原理的应用

§4.5.3 靶向药物设计
§4.6  软药设计

§4.6.1 软药的基本原理

§4.6.2 软药的基本设计方法
第五章 计算机辅助药物设计

§5.1  药物设计的发展

§5.2  药物定量构效关系研究

§5.2.1 QSAR简介

§5.2.2 生物活性数据的获得及数据处理
§5.2.3 Hansch方法及其模型

§5.2.4 数据统计分析

§5.2.5 3D-QSAR 

§5.3  药物化学信息学

§5.4 计算机辅助药物设计基本方法

§5.4.1 计算机辅助药物设计的理论基础

§5.4.2 直接药物设计

§5.4.3 间接药物设计

§5.5 类药性评价

第六章 新药研究中的基因技术

§6.1 基因药物与基因技术的发展
§6.2 基因技术基本原理和方法
§6.2.1 基因的基本概念

§6.2.2 基因技术简介
§6.3 与基因技术有关的药物设计
§6.3.1 以核酸为靶点的药物设计

§6.3.2 基因突变、基因重组与药物设计
第七章 蛋白酶抑制剂

§7.1 蛋白酶的基础

§7.1.1 酶的基础知识

§7.1.2 酶的结构与功能
§7.1.3 酶的抑制剂与激动剂
§7.2  酶抑制剂的设计原理及方法

§7.2.1 酶抑制剂的作用机制及类型

§7.2.2 酶的可逆抑制剂

§7.2.3 酶的不可逆抑制剂

§7.2.4 酶的多底物类似物抑制剂
第8章 肽拟似物

§8.1 肽拟似物的发展

§8.1.1 肽的基础知识

§8.1.2 肽拟似物的优点
    §8.2 肽拟似物的设计原理与方法
§8.2.1 肽拟似物设计的策略

§8.2.2 肽拟似物设计的方法
§8.2.3 非肽结构的肽模拟物


	教材： 《药物设计学》，姜凤超，化学工业出版社，北京，2005.5



	主要参考书：

1. 郭宗儒，药物分子设计，科学出版社，北京，2005.4
2. 姜勇，罗深秋，细胞信号转导的分子基础与功能调控，科学出版社，北京，2005.9

3．徐莜杰，侯廷军，乔学斌，章威，计算机辅助药物分子设计，化学工业出版社，北京，2004

4.吴梧桐，现代生化药物，中国医药科技出版社，北京，2002

	本课程达到国际一流水平研究生课程水平的标志：

1、 师资方面：

1、 邀请千人计划人才及国内外著名药物设计专家讲授课程或作专题报告；

2、 组织学生参加国内外相关会议；

3、 以老带新，培养年轻教师，在预讲的基础上，请年轻教授讲授课程部分内容

2、 教学内容方面：

1、 简化教学内容，对于已经学过的知识以及易于理解的内容，略讲或少讲。

2、 紧跟当前药物设计发展的新趋势、新动向；增加新的知识点和知识面。

3、 教学方式方面：

1、 以课程讲授为主，适当增加自学内容，发挥学生的主观能动性

2、 多讲实例，以实例引出理论，再总结用于实际工作中；以点带面、以个体例证激发学生的独立思考能力和创新思维能力。

3、 尽可能的争取开设与《药物设计》课程相关的实验课程，或者与学生的研究工作紧密联系，增加学生学习的主观能动性。

4、 组织小型的报告会，让学生针对药物设计，联系自己的课题研究，自己作专题报告。

5、 增加考试方式灵活性，除了正常的结业理论课堂考试外，增加综述撰写、报告会等方面的内容。

4、 教材方面：

1、 争取《药物设计学》第二版出版，

2、 编写《新药设计学》辅导参考材料及习题集。

5、 其它：

以学生为主进行教学，本课程的讲授目的完全是为了让学生学到新的知识和能力，因此在教学内容、教学方式、方法的选取上，也要以学生为主，以应用为主。



