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手性与手性药物

手性似乎有些陌生又有些时髦．实际上手性在

自然界是非常普遍的现象。如人体的左右手一样．

在空间上不能完全叠合。却能互为镜像的属性．我

们称之为手性。手性是旋光异构现象．所谓旋光物

质就是能使偏振光(通过尼科尔棱镜的光)振动平

面旋转的物质。其中使偏振光振动平面向左旋转的

物质叫左旋体．而使偏振光振动平面向右以等角度

旋转的物质叫右旋体。左旋体和右旋体为一对对映

体，二者互为镜象，也称为手性物质。左旋体和右

旋体的空间结构用(1)、 (d)表示。手性原子相连

的取代基是按照原子序数减少的顺序排列的．以顺

时针方向定位的为(R)型。以反时针方向定位的

则为(S)型。将左旋体和右旋体混合时，旋光性

相互抵消．即外消旋体。其和相应的左旋体或右旋

体除旋光性不同外，其他物理性质(如熔点、沸

点、溶解度等)也有差异。根据实际需要．外消旋

体有时有必要拆分为两个有旋光性的异构体。

具有光学活性药物的药理作用有特异性．有机

化合物的结构特异性是生物作用的一个关键性因

素。特异性结构药物的生物活性与化学结构有密切

关系。这类药物与机体之三维结构紧密结合而产生

药理效应。化学结构稍加改变，往往就会直接影响
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其药效学性质。对于含手性碳原子的药物．即便是

同一药物。它们不同对映体产生的生物活性．有的

强弱不一，有的甚至表现出相反作用。这是因为生

物大分子(如酶、受体、抗体等)或它的活性部位

具有手性．具有一定的立体构型和构象．所以它要

求和它相互作用的的生物活性分子(如神经递质、

激素、药物、毒物等)也要具有和它相适应的立体

化学条件，才能相互作用，起到互补性．从而产生

生物活性。现已知道，不少药物的立体异构体的生

物活性强度有差异，或者一个光学异构体有活性．

而其对映异构体则没有这种活性：有的药物甚至一

个是激活剂，而另一个是拮抗剂。从立体化学的角

度严格说来。实行给予的剂量．只是给药量的一

半。而另一半的异构体至少不符合治疗要求．有时

甚至带来有害的作用。目前。手性药物光学异构体

的药理作用大致有以下5种类型：①无治疗活性的

光学异构体。如：氨氯地平的右旋体没有治疗高血

压和心绞痛的活性。②生物活性强度不同的光学异

构体。③生物活性强度相等的光学异构体。④生物

活性类型不同的光学异构体。⑤生物活性相反的光

学异构体。
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