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前言

　　中医药是我国传统文化的瑰宝，将数千年临床积累和总结的理论与实践发扬光大具有重大意义。
“中药现代化发展纲要（2002—2010）”指出，中药现代化的重点任务是“创新平台建设、标准化建
设、基础理论研究、中药产品创新、优势产业培育、中药资源保护和可持续利用”。
在中医药理论和方法学的基础上，应用世界普遍接受和广泛应用的自然科学概念和理论来阐述中药，
在研究思路和方法上发展现代医药学和相关学科的成果和技术，将对中药的现代化发展和走向世界起
到重要作用。
　　口服用药是中医药治疗的主要手段。
现代医药学研究证明，口服药物无论产生治疗效果还是产生毒副作用都需经过胃肠道的转运，药物的
胃肠转运特征是口服剂型研究及设计的基本科学问题。
与化学药物一样，中药成分功效的发挥也必然与其胃肠转运有关；但不同的是，每味中药或其提取物
及中药复方制剂包含了许多种中药成分，各成分的相互作用以及各成分对其他成分胃肠转运的影响十
分复杂，很难在短时间内达到完全、准确的认识。
然而，各个中药成分是组成中药复杂体系的基础，通过对中药复方中常见的重要成分进行胃肠转运研
究，了解其吸收代谢机制，从少到多，从简单到复杂，从单一成分到多种成分配伍，在研究中不断发
现和总结，必将推进对中药科学内涵的认识。
　　本书是作者自2000年以来承担2项国家自然科学基金重点项目和相关应用基础研究项目，是在口服
药物胃肠转运及剂型设计领域部分成果的总结。
书中借鉴和分析了近10年生物药剂学研究的成果，提出了中药成分生物药剂学分类系统这一科学命题
。
生物药剂学分类系统是连接生物药剂学基础研究与新药研发及新药法规之间的重要桥梁，有利于加强
药物及药物制剂的理性设计、提高成药性、降低新药研发风险。
应用现代科学理论及技术研究中药成分的胃肠转运，借鉴现代药剂科学研究成果，探索科学合理地设
计中药剂型和制剂的方案，将为中药新药的研制发挥作用，为新药研发人才提供指导，为中药现代化
做出有益的工作。
　　发展中药成分生物药剂学分类系统是一个重大而又非常艰巨的任务，需要长期的潜心研究和不断
发展。
可喜的是，生物药剂学分类系统这一科学方法已被广大药物研究工作者广泛接受，也被制药企业在发
展新药的过程中所应用。
目前我们对许多中药成分的化学结构和药理药效性质已经有了基本的了解，在此基础上，有计划、有
目的、系统地开展中药成分的生物药剂学分类系统的研究，通过努力不懈的探索和一点一滴的科学积
累，一定能够有所发现，形成我国有特色的研究和药物创新领域。
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内容概要

　　本书是作者自2000年以来承担2项国家自然科学基金重点项目和相关应用基础研究项目，是在口服
药物胃肠转运及剂型设计领域部分成果的总结。
书中借鉴和分析了近十年生物药剂学研究的成果，提出了中药成分生物药剂学分类系统这一科学命题
。
 　　本书分为七章：第一章突出介绍生物药剂学分类系统的理论与实践基础，在药物研发中的重要作
用以及中药成分胃肠转运研究概况；第二章介绍了影响吸收和代谢的胃肠因素，重点阐述近年来在肠
转运器和肠代谢酶及其作用机制方面的进展，分析中药成分肠吸收及代谢的规律；第三章主要讨论药
物理化性质研究的现代实验方法，结合生物药剂学分类系统设计中药口服剂型的方案和技术；第四章
详细介绍了各种吸收促进剂的应用及作用机制；第五章介绍了常用的体内和离体的肠吸收、肠代谢、
肝代谢以及胆汁排泄等动物研究实验方法及技术；第六章重点介绍近年发展迅速的Caco-2细胞模型
、Calu-3细胞模型、脑星形细胞模型、MDCK细胞模型等的培养技术，以及在药物透过及代谢中的应
用等；第七章针对中药成分的生物药剂学性质，介绍了国内外（包括作者研究成果在内）的86个中药
成分吸收与代谢及剂型设计研究的实例。
 　　本书适合新药研究开发人员，高等院校教学及相关专业师生阅读参考。
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章节摘录

　　对于Ⅱ类药物，其溶出数Dn通常小于1，而An和Do则通常较高，药物的体内溶出时间大于胃空时
间，因此是吸收的限速过程（除很高的Do以外），并且吸收通常低于I类药物。
对于这些低溶解度药物，如式（1-2）所示，最大吸收速度等于溶解度与肠渗透系数的乘积，所以溶出
速度对于这些药物尤其重要。
由于肠内容物、pH、肠段及渗透系数的变化等因素，药物在肠腔中的溶出可能也会发生变化，因此溶
出曲线决定了肠腔内的浓度曲线。
溶出时间越长，吸收时间也相应延长，肠腔中的实际药物浓度也发生变化，从而决定了在肠膜表面的
药物浓度和依赖于浓度梯度的被动吸收。
如果体外的溶出能够正确反映体内的溶出情况，则能够得到体内外的相关性。
但是如果溶出不是吸收的限速过程时，仍然不能发现此类药物的相关性，如前面所指出的，微粉化粒
子的混悬液如果具有很快的溶出，其剂量吸收分数为F=2An／Do，而与溶出数无关。
所以要正确反映体内的溶出行为，体外的溶出曲线必须进行多个pH介质中的多个时间点的测定。
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