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内容概要

本着“应用型药学人才”的人才培养目标，本书着重于概念的理解与应用，对内容的重点进行适当调
整，对冗长的数学公式的推导进行适当的精简，尤其是对生物药剂学和药物动力学在新药研发、临床
合理用药中的实际应用进行详细介绍。
同时，力求从学生的需求出发，在内容和格式上编出特色，通过案例引导教学，丰富教学内容，提高
学习效率；通过案例使学生在开始学习基本原理时即能产生感性认识，在学习的过程中提高主动学习
的兴趣，并能通过案例将基本原理应用到实际工作中。
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动力学的相互关系 第15章 药物动力学在新药开发中的应用 第16章 生物利用度与生物等效性 第17章 药
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章节摘录

版权页：   插图：   二、药物代谢的部位 药物的代谢部位主要与药物代谢酶的分布及局部器官和组织
的血流量有关。
肝脏含有绝大多数药物代谢酶且血流丰富，是最重要的药物代谢器官。
药物代谢酶存在肝外分布，如在小肠上皮细胞、肾脏、血液、肺、皮肤、鼻黏膜以及脑等组织均有分
布，因此这些组织和器官也存在药物代谢。
其中小肠上皮细胞中酯酶及CYP3A5有较高的表达，因此酯类药物以及CYP3A的底物可以在小肠上皮
细胞中被代谢，这也是首过效应的一部分。
酯类药物在小肠及小肠上皮细胞中被水解后可以降低其生物利用度。
酯类药物在血浆中也可以发生水解反应，在药动学研究中，应该注意药物在血浆中的稳定性。
 三、首过效应与肝提取率 药物经胃肠道吸收过程中，在消化道和肝脏中发生药物代谢，使进入体循
环的原形药量减少的现象，称为“首过效应”（first pass effect）。
药物通过胃肠道吸收经门静脉进入肝脏，在肝脏中的代谢是首过效应的主要部分，另外，药物吸收过
程中在胃肠道中以及在小肠上皮细胞中的代谢也是首过效应的主要部分。
首过效应使很多药物生物利用度降低，有些药物首过效应很强，可以导致胃肠道给药无效。
如雌二醇，El服给药几乎99％药物通过首过效应被代谢，口服给药剂量2 mg与经皮给药剂量50 μg血药
浓度相当；又如硝酸甘油片必需舌下含服，吞服无效。
通常采用改变给药途径和增加淋巴转运的方法来避免首过效应。
 药物吸收后由肝脏门静脉进入肝脏，部分药物在肝脏中被代谢，然后随肝脏静脉进入体循环。
药物在肝脏中一过性代谢比例称为肝提取率（extraction ratio，ER）。
ER可以用下列公式描述： 式（5—1）中，CA和CV分别进出肝脏的血中药物浓度。
ER为肝提取率，介于0～1之间。
ER为0.5表示从门静脉和肝动脉中进入肝脏的药物有一半被消除，一半通过肝静脉进入体循环。
 肝提取率受多种因素的影响，如药物与血细胞结合，药物与血浆蛋白结合、药物与肝脏的组织亲和力
、药物代谢特征以及肝脏血流量等。
药物代谢发生在肝组织内，只有游离型的药物才能进入肝组织被代谢，与血细胞和血浆蛋白结合的药
物不能进入肝组织，不能被代谢。
药物与肝组织的亲和力影响肝组织中药物浓度，亲和力高则肝组织中药物浓度高，药物被代谢量多，
亲和力低则肝组织中药物浓度低，药物被代谢量少。
药物代谢特征包括代谢途径和酶催化机制，不同的代谢途径，代谢反应的难易不同，如水解反应很容
易发生。
不同的催化机制药物代谢的速率也不同，如CYP3A4含量高，其催化代谢的药物往往具有较高的肝提
取率。
血流量的大小决定了药物进入肝脏的速度，对于在肝脏中代谢能力差的药物，药物的代谢处于饱和状
态，此时肝提取率仅仅与药物代谢能力有关，对于在肝脏中代谢能力很强的药物，药物的代谢远达不
到饱和，此时进入肝脏中的药物越多代谢越快，该类药物的肝提取率与血流量有关。
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编辑推荐

　　培养高素质，创新型、实用型医学人才的有效途径　　国际接轨、国内独创　　真实、典型案例
与理论教学相结合，适合案例教学及PBL教学的尝试，引领当代医学教育教材发趋势　　理念先进、
模式创新　　体现当代教育、教学和课程改革的精神和研究成果，强调学科间的联系，强化理论与实
践的结合　　突出实用、引导就业　　重視实践，贴近岗位，配套教育部教学大纲，紧跟研究生入学
考试和国家执业药师资格考试案例分析的命题方向　　品质优良、价位适中　　设计精美、图文并茂
，焕然一新的药学类系列教材　　定位明确、服务教学　　供高等医药院校药学、药物制剂、临床药
学、中药学、制药工程、医药营销、医药人力资源管理、医药公共事业管理、医药贸易、医药经济管
理等药学类专业使用　　供药学、药物制剂，临床药学、中药学、制药工程、医药营销等药学类专业
使用
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