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编辑推荐

《药理学》可供高等医药院校医学及医学相关专业本、专科学生、成人高考学员，以及
从事各层次医学及医学相关专业教学、管理工作者参考、学习使用。 

内容简介

《药理学》根据成人教育的教学规律和课程特点，在满足本科教学大纲的相关规定和要
求的基础上，对学生前期所学内容进行了重组，补充了近些年发展起来的新知识、新观
点和新理念，按照集中授课和自学相结合的原则进行编排。《药理学》共分为43章，内
容包括药理学的基本理论、各章节主要的药理学知识点、重点药物、常用药物，尤其密
切关注的是所介绍内容的实用性。重点和代表性的内容、药物则做系统介绍。为扩大学
生的知识面及便于学生自学，每章还添加了“知识拓展”和“思考题”，以激发学生的
学习兴趣及供需要的学生选择性阅读。
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在线试读部分章节

**章绪言
●掌握：药理学、药物、药效学和药动学的概念。
●熟悉：新药研究与开发的过程。
●了解：了解我国“本草”的贡献和现代药理学发展。
一、药理学的性质与任务
药物是指可以改变或查明机体的生理功能及病理状态，用以预防、诊断和治疗疾病的物
质。药理学是指研究药物与机体（含病原体）相互作用及作用规律的学科。它既研究药
物对机体的作用及作用机制，即药物效应动力学（简称药效学）；也研究药物在机体的
影响下所发生的变化及其规律，即药物代谢动力学（简称药动学）。
药理学的学科任务主要包括：阐明药物的作用及作用机制，为临床合理用药、发挥药物
的**疗效、防治不良反应提供理论依据；研究、开发新药，发现药物新用途；为其他生
命科学的研究探索提供重要的科学依据和研究方法。
二、药物与药理学的发展史
早期的药物发展源于人们的社会实践活动。在漫长的历史进程中，人们逐渐从生产、生
活经验中认识到许多天然物质可以治疗疾病，后人将此经验传授下来，由此留下了一系
列的历史典籍。著名的著作有：公元1世纪前后的《神农本草经》、**部以政府名义颁发
的唐代的《新修本草》及明朝药物学家李时珍编著的《本草纲目》等。而现代的药物发
展与药理学的建立则是基于实践基础上的，与现代科学技术的发展紧密相关。
三、新药研究与开发
现代科技的发展使得新药研究和开发不断走向深入。所谓新药，是指化学结构、药品组
成或药理作用不同于现有药品的药物。其发展大致可分为临床前研究、临床研究和上市
后药物监测三个阶段。临床前研究主要由药学研究及临床前药理研究两部分组成。前者
包括药物的理化性质、药品制备工艺路线及质量控制标准等；后者则是以实验动物为基
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础的药效学、药动学和毒理学研究。新药的研究和开发需要经历漫长的过程，耗费大量
的人力、物力和财力，经过一系列严格的筛选和反复论证，*终才能走上临床，为患者的
健康保驾护航，正因如此，每一个新药刚开始上市的时候，其价格都比较高，但随着用
药时间的延长和其开发成本的逐步收回，后期其价格将有较大的回落。
小结 **章绪言 ●掌握：药理学、药物、药效学和药动学的概念。
●熟悉：新药研究与开发的过程。
●了解：了解我国“本草”的贡献和现代药理学发展。 一、药理学的性质与任务 药物是
指可以改变或查明机体的生理功能及病理状态，用以预防、诊断和治疗疾病的物质。药
理学是指研究药物与机体（含病原体）相互作用及作用规律的学科。它既研究药物对机
体的作用及作用机制，即药物效应动力学（简称药效学）；也研究药物在机体的影响下
所发生的变化及其规律，即药物代谢动力学（简称药动学）。 药理学的学科任务主要包
括：阐明药物的作用及作用机制，为临床合理用药、发挥药物的**疗效、防治不良反应
提供理论依据；研究、开发新药，发现药物新用途；为其他生命科学的研究探索提供重
要的科学依据和研究方法。 二、药物与药理学的发展史 早期的药物发展源于人们的社会
实践活动。在漫长的历史进程中，人们逐渐从生产、生活经验中认识到许多天然物质可
以治疗疾病，后人将此经验传授下来，由此留下了一系列的历史典籍。著名的著作有：
公元1世纪前后的《神农本草经》、**部以政府名义颁发的唐代的《新修本草》及明朝药
物学家李时珍编著的《本草纲目》等。而现代的药物发展与药理学的建立则是基于实践
基础上的，与现代科学技术的发展紧密相关。 三、新药研究与开发 现代科技的发展使得
新药研究和开发不断走向深入。所谓新药，是指化学结构、药品组成或药理作用不同于
现有药品的药物。其发展大致可分为临床前研究、临床研究和上市后药物监测三个阶段
。临床前研究主要由药学研究及临床前药理研究两部分组成。前者包括药物的理化性质
、药品制备工艺路线及质量控制标准等；后者则是以实验动物为基础的药效学、药动学
和毒理学研究。新药的研究和开发需要经历漫长的过程，耗费大量的人力、物力和财力
，经过一系列严格的筛选和反复论证，*终才能走上临床，为患者的健康保驾护航，正因
如此，每一个新药刚开始上市的时候，其价格都比较高，但随着用药时间的延长和其开
发成本的逐步收回，后期其价格将有较大的回落。 小结 药理学是指研究药物与机体（含
病原体）相互作用及作用规律的学科，其内容包括药效学和药动学两个方面。药理学的
学科任务主要包括：阐明药物的作用及作用机制；研究、开发新药，发现药物新用途及
为其他生命科学的研究探索提供重要的科学依据和研究方法。 【思考题】
名词解释：①药理学，②药物，③药效学，④药动学。 （许正新）
第二章药物代谢动力学——药动学药理学药理学第二章药物代谢动力学——药动学
第二章药物代谢动力学——药动学 ●掌握：①首过消除、肝肠循环、消除半衰期、清除
率、表观分布容积、生物利用度、药物与血浆蛋白结合的概念及其实际意义；②肝药酶
的特性及肝药酶诱导剂和抑制剂在临床用药中的意义；③药物消除动力学特点，一级消
除动力学与零级消除动力学有何不同。 ●熟悉：①药物的体内过程及影响药物在体内的
吸收、分布、生物转化和排泄的因素；②多次给药的时量关系；③维持量、负荷量及稳
态血药浓度的概念及其意义。
●了解：药物体内跨膜转运的方式及影响药物跨膜转运的因素。 药物代谢动力学又称为
体内过程，是研究药物在机体内的吸收、分布、生物转化和排泄的动态变化规律的一门
科学。在此过程中，药物要通过各种单层（如小肠上皮细胞）或多层（如皮肤）细胞膜
。尽管各种细胞结构不尽相同，但其细胞膜是药物在体内转运的基本屏障，药物的通过



方式和影响因素相似。 **节药物分子的跨膜转运 一、药物通过细胞膜的方式 药物分子通
过细胞膜的方式有滤过、简单扩散、载体转运和膜动转运四种形式。其中，滤过是水溶
性的极性或非极性药物分子借助于流体静压或渗透压随体液通过细胞膜的水性通道而进
行的跨膜转运，又称水溶性扩散。简单扩散是指脂溶性药物经过细胞膜的脂质层，顺浓
度差通过细胞膜的过程，又称脂溶性扩散。绝大多数药物按此方式通过生物膜。载体转
运则是药物分子或内源性物质在细胞膜的一侧通过与细胞膜上的特殊跨膜蛋白（载体）
结合后将其转运到细胞膜的另一侧的转运方式，按其是否需要耗能和是否能逆电化学梯
度转运可分为主动转运和异化扩散两种方式。其具有饱和现象和竞争性拮抗等共同特征
。膜动转运是大分子物质通过细胞膜的一种转运方式，根据转运方向的不同分为胞饮和
胞吐两种不同的方式。 二、影响药物通透细胞膜的因素 绝大多数药物均为弱酸性或弱碱
性有机化合物，它们在体液中均有不同程度的解离。由于分子型（非解离型）药物疏水
而亲脂，易通过细胞膜；而离子型（解离型）极性高，不易通过细胞膜脂质层，故而药
物通过细胞膜的速率和药物的解离度、体液的pH、膜两侧药物的浓度差，以及细胞膜的
通透性、面积和厚度，血流量，细胞膜转运蛋白的量和功能等因素有关。
第二节药物的体内过程 一、吸收 药物自给药部位进入血液循环的过程称为吸收。血管外
给药途径均存在吸收过程。而不同的给药途径则存在着不同的吸收过程和特点。 1.口服
口服是*常用的给药途径。大多数药物在胃肠道内以简单扩散的方式被吸收。其中，从胃
肠道吸收进入门静脉系统的药物在到达全身血液循环前必先通过肝脏和肠壁细胞，如果
肝脏或肠壁细胞对其代谢能力很强，或由胆汁排泄的量大，则进入全身血液循环内的有
效药物量明显减少，这种作用称为首关消除。首关消除高的药物，口服给药时机体可利
用的有效药物量少。
2.吸入一些气态药物或易气化的药物或制剂，也可采取吸入途径给药。 3.局部用药直接
在皮肤、眼、鼻、咽喉、阴道或直肠等处给药，使药物产生局部作用或吸收作用。 4.舌
下给药舌下给药**的好处是，这种给药方式可在很大程度上避免首过消除，起效也很迅
速。 5.注射给药包括静脉注射、肌内注射和皮下注射等。其中，静脉注射不存在吸收过
程，起效极快。 二、分布 药物吸收后从血液循环到达机体各个部位和组织的过程称为分
布。药物在体内的分布受很多因素影响，包括： 1.血浆蛋白的结合率大多数药物在体内
血浆中均可与血浆蛋白不同程度地结合，由此又有结合型药物和游离型药物之分。决定
血浆蛋白结合率的因素为游离型药物浓度、血浆蛋白量和药物与血浆蛋白的亲和力，亦
即解离常数KD的大小。结合型药物不能跨膜转运，是药物在血液中的一种暂时储存形式
。但因为结合是可逆的，所以药物与血浆蛋白的结合影响药物在体内的分布和转运速度
及作用强度和消除速率。药物与血浆蛋白结合的特异性低，与相同血浆蛋白结合的药物
之间，就会发生竞争性置换的相互作用。 2.器官血流量药物由血液向组织器官的分布速
度主要取决于该组织器官的血流量的大小和膜的通透性。一般而言，血流量大的组织或
器官其药物的分布较快，尤其是在分布的早期，随后还可出现再分布现象，如静脉注射
硫喷妥钠等药。 3.组织细胞结合有些药物与特定的组织细胞成分有特殊的亲和力，这些
组织细胞中的药物浓度高于血浆游离药物浓度，因此，药物的分布具有一定的选择性。
多数情况下，药物和组织的结合是可逆的，为药物在体内的一种储存形式，但也有一些
药物可与组织发生不可逆结合而引起毒性反应。 4.体液的pH和药物的解离度体液的pH
对药物的分布具有影响。一般而言，升高血液的pH可使弱酸性药物由细胞内向细胞外转
运，降低血液pH则使弱酸性药物向细胞内转运。弱碱性药物则相反。 5.体内屏障体内的
特殊屏障包括：血脑屏障、胎盘屏障和血眼屏障等。它们也能影响药物的体内分布。



三、生物转化 药物在体内经酶或其他作用使药物的化学结构发生改变，此过程称为生物
转化，又称为代谢。生物转化的场所主要是肝，另外还有其他一些部位（如肺、肠黏膜
、肾、肾上腺、皮肤等处）也参与了一些药物的体内转化。 体内药物的生物转化可分为
两个过程，**个过程是氧化、还原或水解（Ⅰ相反应）。经过这一过程，药物通常失去
活性；但也有一些药物却是经过这一过程才能被激活，转化为活性代谢物（如可的松、
泼尼松等药需经肝脏还原酶作用转化为氢化可的松和泼尼松龙后才具有生物活性，严重
的肝功能不全患者，此转化过程受限，宜直接使用其活性形式氢化可的松和泼尼松龙）
；另有一些药物则可通过生物转化转变为毒性代谢产物。第二个过程（Ⅱ相反应）是结
合反应。参与这一反应的基团有：葡萄糖醛酸、甘氨酸、硫酸等。经过这一过程，药物
的极性和水溶性增大，易于排出。不同药物的转化途径不同，有的只经过一个过程，有
的需经过两个过程，有的则不须经过生物转化而直接排出体外。 药物的生物转化是在酶
的催化下进行的，这些催化药物生物转化的酶统称为药物代谢酶，简称为药酶。肝脏中
药酶的种类多而且含量丰富，是药物代谢的主要器官。催化药物生物转化的酶有两种类
型：一种是专一性的酶，如胆碱酯酶（ChE）、单胺氧化酶（MAO）、儿茶酚胺O甲基
转移酶（COMT）等。它们分别催化相应的药物转化（详见第五章）。另一种是非专一
性的酶，根据其在细胞内的存在部位分为微粒体酶系和非微粒体酶系，其中以前者比较
重要。 肝药酶在药物的生物转化中起着极其重要的作用。其活性的高低直接影响着药物
生物转化的快慢。有些药物可通过影响肝药酶的活性而影响该药本身或其他药物的生物
转化。其中，凡能加速肝药酶的合成或增强其活性的药物称为肝药酶的诱导剂，如苯巴
比妥、苯妥英钠、利福平、保泰松、灰黄霉素等；凡能抑制肝药酶的合成或降低其活性
的药物称为肝药酶的抑制剂，如西咪替丁、氯霉素、异烟肼、酮康唑等。 四、排泄 药物
以原形或其代谢产物的形式经不同途径排出体外的过程称为排泄。排泄的主要器官是肾
脏，其次是经胆汁从粪便中排出。挥发性药物则主要经肺随呼出气体排出。其中，分布
、生物转化和排泄合称为消除。 由于大多数药物是通过肾脏途径排泄的，其间存在着原
型药物的重吸收过程，因此，调节尿液的pH能影响药物的重吸收过程和药物的体内浓度
。 第三节房室模型与药物消除动力学 一、房室模型 目前广泛应用的药代动力学模式是
以房室概念为基础的房室模型。该模型将机体视作一个系统，系统内部按动力学特点分
为若干房室。此处所指的房室与解剖学上的具体部位和生理学功能无关，只要体内某些
部位药物的转运速率相同或相近，就作为同一房室。房室模型的提出是为了使复杂的生
物系统简单化，从而能定量地分析药物在体内的动态过程。 二、药物消除动力学 体内药
物的消除动力学过程有三种形式：一级消除动力学、零级消除动力学和混合消除动力学
。 1.一级消除动力学一级消除动力学是体内药物按恒定比例消除，也就是说，单位时间
内药物的消除量与血浆药物浓度成正比。以一级动力学消除的药物其药时曲线在常规坐
标图上作图时呈曲线，在半对数坐标图上则为直线，故称为线性动力学过程。大多数药
物在体内按一级动力学方式消除。 2.零级消除动力学零级消除动力学是体内药物按恒定
的速率消除，亦即不论血浆药物浓度多少，单位时间内药物的消除量不变。以零级动力
学消除的药物其药时曲线在半对数坐标图上呈曲线，故称为非线性动力学消除。通常是
因为药物在体内的消除能力达到饱和所致。 3.混合消除动力学部分药物在体内可表现为
混合消除动力学，即在低浓度或低剂量时，按一级动力学消除，浓度或剂量升高到一定
程度后，因消除能力饱和，单位时间内消除的药物量不再改变，按零级动力学消除。
第四节体内药量变化的时间过程 血浆药物浓度随时间的变化而发生相应变化的规律，称
时量关系。将时量关系用图形来表示（横坐标为时间，纵坐标为血药浓度），即得时量



曲线，又称“药时曲线”。 一、单次给药的时量曲线下面积 典型的单次口服给药后时量
曲线的血药浓度有一个上升—达峰—下降这一随时间变化的过程。此上升段主要反映药
物的吸收过程；下降段主要反映药物的消除过程。其中，曲线的上升段至峰值顶点间的
距离，亦即从开始给药至血药浓度达高峰时的时间间隔，称达峰时间（Tmax）；曲线**
处的血药浓度称为峰浓度（Cmax）；时量曲线下所覆盖的面积称为时量曲线下面积（A
UC），其大小与吸
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