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天然药物化学史话：他汀创造的史上第一畅销药物传奇 

高巧月，孙晓惠#，李丽美，汪千舒，朱天慧，付  炎*，霍长虹，史清文* 
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摘  要：他汀是一类降胆固醇药物，它的出现给预防与治疗心血管疾病带来了一场革命。首个他汀药物——美伐他汀来源于

微生物代谢物，它的发现与胆固醇生物合成研究密切相关；另一个他汀药物——阿托伐他汀是药品市场上最著名的“重磅炸

弹药物”之一。他汀类药物的传奇不仅是科学上的巨大成功，也是商业上的经典案例。回顾他汀类药物的研发历程，希望能

够给予从事相关研究的科学工作者以启迪。 
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Historical story on natural medicinal chemistry: Statins, legend of best selling drugs 
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Abstract: Statins, a class of cholesterol-lowering drugs, have created a revolution in the prevention and treatment of cardiovascular 
disease. Mevastatin as the first statin originated from microbial metabolites. Its discovery is connected with the research of the 
biosynthesis of cholesterol. Atorvastatin, another statin, is one of the most famous blockbuster drugs in the pharmaceuticals market. 
The legend of statins is not only a success story in science, but also a classical case for business. In this paper, we review the research 
and development of statins and hope to give some enlightenment to scientists engaged in relevant research.  
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天然产物主要的功能之一就是作为药物治疗疾

病，长期以来为人类健康做出了巨大的贡献，目前

天然产物仍是发现治疗重大疾病的药物或重要先导

化合物的一个主要源泉[1-2]。新药研发具有周期长、

投入高的特点，近年来用于新药研发资金与时间成

本持续增长，尤其是在 III 期临床试验阶段投入的增

加更是加剧了这一情况[3-4]。根据德勤（Deloitte）
会计事务所 2016 年的研究报告显示，现在研发 1
个新药的平均成本已经增长至 15.4 亿美元，而上市

周期则长达 14 年。新药研发领域竞争之激烈，堪称

一场没有硝烟的战争，而如果一个新药最终能够获

批上市并赢得巨大的市场，也会给制药企业带来丰

厚的回报。业界将年销售额超过 10 亿美元的药物称

之为“重磅炸弹药物（bockbuster drug）”，降胆固醇

与心血管药物立普妥（Lipitor）就是其中最富盛名、

最为经典的一个“传奇”。 
立普妥属于他汀类（statins）药物，即羟甲基

戊二酸单酰辅酶 A（HMG-CoA）还原酶抑制剂，

曾在 2004—2011 年连续 8 年销售额超过 100 亿美

元，2006 年最高时达到创纪录的 137 亿美元，也成

为医药研发、销售史上的一个奇迹，而他汀类药物

最初的发现就是源于天然产物[5]。本文将回顾他汀 
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