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成果摘要： 

近十年来受全球气候的影响，疟疾正以惊人的速度卷土重来，据WHO估计，全球每年都有3～5亿人口感染疟疾，因疟

疾而死亡的人数约为150—270万(绝大多数为儿童)。据悉，WHO最近呼吁医药工业界应将开发抗疟新药列为首位，世

界银行已决定设立抗疟新药开发基金(总额3000万美元)专门用于资助抗疟新药研制工作。青蒿素及其衍生物是中国学者

发现和首创的天然及合成药物中最著名的品种，是世界上最优秀的抗疟药。由于青蒿素特殊的分子结构和化学性质致使

该类药物存在着制剂困难，至今未能解决静脉注射剂的难题，口服制剂也存在可湿性、分散性、生物利用度差等问题显

著影响药效。其衍生物如蒿甲醚、青蒿琥酯等虽有明显的改善，但水溶性、分散性以及制剂的性能仍未得到很好的解

决。课题组认为青蒿素及其衍生物环糊精包合物的开发，是解决和改进以上问题的一种简单有效的途径，解决静脉注射

剂的难题，改善和提高口服制剂的药效，以完善和提高青蒿素类药物的性能和应用价值。技术特点：青蒿素及其衍生物

2HP-CD包合物，其水溶液分别达到10－20mg／ml，可以满足静脉注射用药的要求，也可以制成栓剂给药，显著改善

青蒿素类栓剂因分散度差、溶解度低造成的生物利用度特别低的困难。它们的β—CD包合物分散性、可湿性、水中溶解

度明显改善，溶解度分别提高3.5～12倍，如青蒿素β-CD包合物低温加速稳定性试验(40℃，RH75％，包装状态下)90

天稳定，符合工业生产的要求。体外生物氧化试验(两种试验，37℃，pH7.4，水溶液)也证明了包合物氧化性增强，稳

定性提高。经济、社会效益：制备青蒿素及其衍生物的环糊精包合物，能全面改进和提高该类药物性能，这对于急待提

供更多更好抗疟药的患区，无疑是救急的好办法，也将全面提高青蒿素类药物的应用价值。青蒿素及衍生物环糊精包合

物(静脉注射剂)为二类新药，全溶性栓剂和口服剂为四类新药。生产规模、投资及回收期：凡具有该类剂型生产车间的

药厂无须增加设备即可投产，短期内可收回研制费用。静脉注射剂(二类)可申办新药厂。接产条件：有药品生产许可

证、合格证及营业执照的制药企业均可。台作方式：1．合作开发(由受让方出资，研制方完成临床前全部工作，共同完

成新药申报工作)。2．技术转让面议。 
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