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新型SN-38衍生物
～具有很高抗肿瘤活性和安全性的无纳米载体前药～
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t • 一种利用肿瘤中丰富的谷胱甘肽（GSH）还原能力的前药
• 通过将药物本身制造纳米颗粒，实现了无纳米载体的药物递送系统

SN-38
・拓扑异构酶抑制剂

・水溶性很低（水溶性：<5 ppm）

・前药（Irinotecan）被用于治疗癌症

SN-38衍生物的DMSO溶液

二聚化
再沉淀

100 纳米

[该技术与常规技术的功效和安全性比较]

◎ 新的抗癌药物（用于肺癌，乳腺癌，结肠癌，宫颈癌，胃癌等）的开发

发明要点

发明概要

与常规技术的比较和优势性

预期用途

开发具有高抗肿瘤活性和安全性的药物

[现有纳米载体和前药的缺点]

◎ 纳米载体（脂质纳米颗粒等）

◎ 前药

• 肝脏中的高积聚（>90%）

• 低活性成分负载（<10%）

• 由载体（活性成分以外的成分）引起的副作用

• 靶细胞递送之前的代谢导致功效降低和副作用

[SN-38衍生物的特点]

• 靶细胞中的高积聚

• 高活性成分负载

• 活性成分本身被制成纳米颗粒（没有载体）

• 在靶细胞递送之前，代谢的影响很小（由GSH代谢）

SS连结基

SN-38衍生物（SN-38 SS连结二聚体）

・通过含有SS键合的连结基（SS连结基）的SN-38二聚体

・利用GSH的SS键合断裂能力（还原能力）的前药

・应为正常细胞中的GSH很少，所以对正常细胞的影响很小。

Irinotecan

在肿瘤细胞中被GSH裂解
⇒活性成分SN-38被释放

被酯酶分解
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a. in vivo 试验结果（小鼠＊，静脉注射）
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b. 安全性比较（SN-38和SN-38衍生物的对比）

（正在为医师主导的临床试验做准备）

SN-38衍生物比Irinotecan具有更高的抗肿瘤活性。 SN-38衍生物比SN-38更安全。

＊ HCT116（来自人结肠腺癌的）细胞荷瘤小鼠

＊＊ 剂量：10 毫克/公克/日

高分散稳定性

被酯酶分解


