
核苷（Nucleoside）是一类糖苷的总称。核苷是核酸和核苷酸的组成成分。核苷都是由D-核糖或D-Z-脱氧核糖与嘧
啶碱或嘌呤碱缩合而成。由D-核糖生成的核苷称核糖核苷，参与RNA组成，由D-α-脱氧核糖生成的核苷称脱氧核
糖核苷，参与DNA组成。

在寡核苷相关研究中，存在几种糖骨架的类似物。由于RNA的稳定性较低，容易水解，因此可以使用几种更稳定的
核糖替代核苷或核苷酸类似物，这些类似物能正确结合RNA，同时又具有更高的稳定性。

在测序工作中，有时会使用双脱氧核苷酸，这种核苷酸类似物缺乏一个能接受磷酸基团的�’-羟基。DNA聚合酶无法
将这些类似物和常规核苷酸区分开来。当双脱氧核苷被DNA聚合酶结合时，无法继续延伸DNA，则DNA合成终止。

在药学研究中，核苷类似物常用作抗病毒药物或抗癌药物。由于带有电荷的分子难以穿过细胞膜，因此这类药物
多数不带有磷酸基团，在进入细胞后，经胞内转化为三磷酸形式从而发挥作用。病毒中酸聚合酶或癌细胞中的聚
合酶无法将核苷酸类似物与核苷酸区分开来，修饰核苷被掺入DNA或RNA链中，使合成终止。

核苷



核苷与核苷酸
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核苷和核苷酸是核酸（如DNA和RNA）的基本组分，它们在各种细胞过程中发挥关键作用。这些分子由氮碱基、五
碳糖和一个或多个磷酸基团组成，它们对于保持和传递遗传信息、作为信号分子发挥功能，以及在生物能量储存
中扮演重要角色。

核苷 单磷酸核苷酸

二磷酸核苷酸 三磷酸核苷酸
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寡核苷酸的合成常用的是一种��世纪��年代开发的被称为“亚磷酰胺法”的化学合成法。其过程主要包括脱三苯
甲基（Detritylation）→激活（Activation）→偶联（Coupling）→加帽（Capping）→氧化（Oxidation）→脱三苯甲基

（Detritylation）依次循环，一次循环添加一个碱基，新添的碱基都被一个保护基团封端，该保护基团阻止其反应延
伸链，直到该封端被移除并添加下一个碱基。由于在固相上进行反应，每添加一个碱基后会通过将多余的反应物洗
去来控制反应的进程，很容易实现自动化，所以该方法很快就被广泛使用。

亚磷酰胺单体核苷

DNA 亚磷酰胺单体 RNA 亚磷酰胺单体 2’-F 亚磷酰胺单体

2’-OMe 亚磷酰胺单体 2’-MOE 亚磷酰胺单体 LNA 亚磷酰胺单体
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Cladribine (�-Chloro-�′-deoxyadenosine) 是一种嘌呤核苷类似物，是具有口服活性的腺
苷脱氨酶 (adenosine deaminase) 抑制剂。Cladribine 能作为 DNA 合成 (DNA synthesis) 
的抑制剂，可阻断受损 DNA 的修复。Cladribine 可以抑制 DNA 甲基化。Cladribine 具有抗
淋巴瘤活性，可用于一些血液恶性肿瘤和多发性硬化的研究。
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AMP-PCP disodium 是一种 ATP 类似物，可以以 Kd 值 为 �.� μM 来结合到 Hsp�� 的 N 
末端结构域。AMP-PCP disodium 结合有利于 Hsp�� 活性同型二聚体的形成。

���������
������������������

�������������
Pseudouridine 是尿苷的一个异构体，也是非编码 RNA 中最丰富的修饰核苷。
Pseudouridine 可在 rRNA 和 tRNA 中微调和稳定区域结构，以维持它们在 mRNA 解码、核
糖体组装、加工和翻译中的功能。
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Mizoribine (NSC ������) 抑制 HCV RNA 复制，具有抗 HCV 活性，
IC�� 约为 ��� μM。Mizoribine 是一种免疫抑制剂。Mizoribine 抑制 
IMPDH。Mizoribine 抑制 SARS-CoV 复制，对 SARS-CoV Frankfurt-� 
和 SARS-CoV HKU����� 的 IC�� 分别为 �.� μg/mL 和 �� μg/mL。
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Brivudine是具有抗病毒活性的胸苷类似物,
用于早期急性带状疱疹的研究。
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Fludarabine (F-ara-A; NSC ������)  是一种 DNA 合成抑制剂和一
种在淋巴增生性恶性肿瘤中具有抗肿瘤活性的氟化嘌呤类似物。
Fludarabine 抑制细胞因子诱导的正常静止或激活淋巴细胞中 
STAT� 和 STAT� 依赖性基因转录的激活。
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Entecavir（SQ �����; BMS ������）是有选
择且有效地HBV抑制剂，在HepG�细胞中的
EC��值为�.�� nM。
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Gemcitabine (LY ������) 是一种嘧啶核苷类似物抗代谢药 
(nucleoside antimetabolite/analog) 和抗肿瘤剂。
Gemcitabine 抑制 DNA 合成 (DNA synthesis) 和修复，导致细
胞自噬 (autophagy) 和凋亡 (apoptosis)。
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核苷类似物
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�-Chloroguanineriboside

�-Bromo-�'-deoxyadenosine

(S)-Tenofovir

�'-Deoxy-�'-fluoro-�-iodouridine

�′-Deoxy-�′-fluorouridine

Gemcitabine impurity C

�-beta-D-Arabinofuranosyluracil

�',�'-Dideoxy-�-iodocytidine

�',�'-Dideoxy-�-iodouridine

�’-O,�’-C-Methyleneuridine

�′-Deoxy-�′-fluoroadenosine

�′-Deoxy-�′-fluoroguanosine

�-Deazaguanosine

�-Bromo-�'-deoxyguanosine

�′-Deoxyguanosine

�'-Deoxy-�'-fluorocytidine

�'-Deoxy-�'-fluorouridine

�'-Deoxy-�'-O-DMT-�'-fluorouridine

�'-Deoxycytidine

Adenosine

�'-O-(�-Methoxyethyl)-cytidine

�'-O-(�-Methoxyethyl)-uridine

�'-O-Methylcytidine

�′-Deoxyuridine

�'-Deoxy-�'-fluoroadenosine

�-Methyluridine

�’-O-t-Bulyldimethylsilylthymidine

�-Fluoro-�'-deoxycytidine

�’-deoxy-cytidin

�′-Deoxy-�′-fluorocytidine

�-Bromo-D-cytidine
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�-Thiouridine

�-Azacytidine

�-Bromo-�'-fluoro-�'-deoxyuridine

�-Bromo-�'-O-Methyluridine

�-Bromo-�',�',�'-tri-O-acetyluridine

�-Bromouridine

�-Chloro-�'-deoxyuridine

�-Ethynyluridine

�-Fluoro-�'-deoxycytidine

�-Fluoro-�-hydroxy-�-methoxypyrimidine

�-Fluorocytidine

�-Hydroxymethyl-�'-deoxyuridine

�-Iodocytidine

�-Iodouridine

�-Methoxyuridine

�-Methyl-�′-O-methylcytidine

�-Methylcytidine

�-Methyluridine

�'-O-(�,�'-Dimethoxytrityl)-�'-deoxyuridine

�'-O-DMT-�'-TBDMS-Uridine

�-Azuridine

�-O-Methyl Guanosine

�-Deaza-�',�'-dideoxyadenosine

�-Deaza-�',�'-dideoxyguanosine

�-Deaza-�'-deoxy-�-iodoadenosine

�-Iodo-�',�'-dideoxy-�-deazaadenosine
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�-Bromoadenosine

�-Bromoguanosine

�-Chloroazatadine
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Ganciclovir

Gemcitabine

Gemcitabine hydrochloride
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Idoxuridine

Inarigivir

Islatravir

L-Adenosine

Lamivudine

L-Cytidine

L-Guanosine

L-Inosine

L-Uridine

Mizoribine

Molnupiravir

N�-Methylpseudouridine

N�-Acetyl-�'-deoxycytidine

N�-Benzoyl-�’-O-methylcytidine

N�-Methylcytidine

Nelarabine

Pseudouridine

Regadenoson

Remdesivir

Ribavirin

S-Adenosyl-L-methionine

Sofosbuvir

Stavudine

Telbivudine

Tenofovir

Trifluridine

Tubercidin

Uridine

Vidarabine
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N�-Benzoyl-�'-O-(�,�'-dimethoxytrityl)-
�'-deoxycytidine
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