


考点一、药品与药品质量标准

（一）药物的名称分类

商品名

又称品牌名，上市后的药品名称，是由制药企业自己进行选择

同一药物不同厂商有不同的商品名；可注册专利，但不能暗示

药效

通用名

通常是指有活性的物质，而不是最终的药品

也称国际非专利药品名称（INN），药物开发者提出，WHO 审

定发布，一个药物只有一个通用名。《中国药品通用名称

（CADN）》（来自 INN）。各国药典、教科书以及药学和医务

工作交流使用通用名称

化学名

根据化学结构式来进行命名；

命名原则：1.选母体结构；2.给母体编号；3.其余均为取代基；

4.药物构型（如光学异构、顺反异构等）也需标示

（二）药物剂型的作用

药物剂型的作用 举例

（1）改变作用性质
硫酸镁：口服-泻下、注射-镇静解痉（抑制中枢神经）

依沙吖啶：注射-中期引产，局部涂敷-杀菌

（2）调节作用速度
速释（用于急救）：舌下片、注射剂、吸入气雾剂

长效：缓控释制剂、丸剂、植入剂等

（3）降低不良反应

缓控释制剂：保持血药浓度平稳，降低某些药物的不良反应

例如：氨茶碱治疗哮喘病有引起心跳加快的毒副作用，若改成栓

剂则可消除这种不良反应



（4）产生靶向作用 静脉注射用脂质体：使药物在肝、脾等器官浓集性分布发挥疗效

（5）提高稳定性 稳定性：固体制剂＞液体制剂，易降解的药物，可以制成固体

（6）影响疗效
不同剂型制备工艺、药物晶型、粒子大小等均可直接影响药物的

释放，从而影响药物的治疗效果

（三）药物稳定性试验方法的分类

1.影响因素试验

（强化试验）

高温、高湿、强光的剧烈条件下

考察影响药物稳定性的因素及

可能的降解途径与产物

目的：为筛选制剂工艺、包装材

料、贮存条件等提供依据；为加

速试验和长期试验应采用的温

度和湿度等条件提供依据

2.加速试验
超常试验条件：以化学动力学理

论为依据

目的：预测药品在常温条件下的

稳定性

3.长期试验（留

样观察法）

接近实际贮存条件，定期取样，

观察测试外观及内在质量
目的：确定样品的有效期

（四）药品有效期

1.有效期定义：药物降解 10%所需的时间，记作 t0.9，t0.9=0.1054/k。

2.药品有效期的格式（共 4 种）：

“有效期至 XXXX 年 XX 月”

“有效期至 XXXX 年 XX 月 XX 日”

“有效期至 XXXX.XX.”

“有效期至 XXXX/XX/XX”



（五）常用的含量测定方法

常用方法 适用类型

（一）化学分析法

①重量分析法

②容量分析法：电位滴定、永停滴

定法、非水溶液滴定法、氧瓶燃烧

法、氮测定法

原料药（纯度高、杂质少）

（二）仪器分析法

（灵敏度高、专属性

强）

紫外/荧光/原子吸收 分光光度法

高效液相/气相色谱法

药物制剂（组分复杂、干

扰物质多）

（三）生物活性测定法
微生物检定法、细胞色素 C 活力测

定法、生长激素生物测定法等
抗生素

考点二、药物的结构与作用

（一）结构中常见的官能团

常见官

能团

甲基/乙基

/丙基

烯/双键

炔/叁键

卤素 -F/Cl/Br/I

醇羟基

酚羟基



甲氧基 R-OCH3

烯醇

巯基 R-SH

醚/硫醚

（二）药物的生物药剂学分类

分类 吸收决定因素☆ 代表药

第Ⅰ类
高水溶解性、高渗透性

的两亲性分子药物
溶出度 普萘洛尔、依那普利、地尔硫䓬

第Ⅱ类
低水溶解性、高渗透性

的亲脂性分子药物
溶解度 双氯芬酸、卡马西平、吡罗昔康

第Ⅲ类
高水溶解性、低渗透性

的水溶性分子药物
药物渗透率 雷尼替丁、纳多洛尔、阿替洛尔

第 IV 类
低水溶解性、低渗透性

的疏水性分子药物
吸收困难 特非那定、酮洛芬、呋塞米

（三）药物在胃肠道的吸收

分类 吸收特点 举例

1.弱酸性药物 胃液中（pH 低）几乎不解离型，呈分

子型，胃中易吸收

水杨酸、巴比妥

2.弱碱性药物

胃液中（pH 低）几乎全部解离型，难

吸收

奎宁、麻黄碱、

氨苯砜、地西泮

肠液中（pH 高）呈非解离型，易吸收



3.极弱碱性药物 酸性中解离少，易吸收 咖啡因和茶碱

4.强碱性或完全离子化 胃肠中多离子化，吸收差 （1）胍乙啶

（2）季铵、磺酸

（四）药物对细胞色素 P450 的作用（诱导或抑制）

类型 作用 代表药

1.可逆性抑制剂
含氮杂环，如咪唑，吡啶等，可以和血

红素中的铁离子螯合，形成可逆作用
酮康唑

2.不可逆性抑制剂 烯烃、炔烃、呋喃、肼类 异烟肼

3.类不可逆抑制剂
最终结果是不可逆的抑制作用，但是起

效时间比较缓慢

胺类：地尔硫䓬、

丙米嗪、尼卡地平

4.诱导剂

举例：诱导剂-乙醇、底物-对乙酰氨基酚

大量饮酒（乙醇）诱导 CYP2E1 活性，促进对乙酰氨基酚代

谢产生的氢醌增加，代谢物耗竭谷胱甘肽，同时与体内蛋白

等结合产生毒性

考点三、常用的药物结构与作用

（一）三环类抗精神病药 之 吩噻嗪类

【吩噻嗪类共性】

1、★锥体外系反应；光毒反应（避免日光照射）



2、吩噻嗪母核易氧化变红：注射液需加入抗氧剂（对氢醌、连二亚硫酸钠、亚

硫酸氢钠或维 C）

3、机制：阻断中脑-边缘通路及中脑-皮层通路的多巴胺受体 DA2

【吩噻嗪类构效关系】

（1）2 位吸电子基团，活性↑：三氟丙嗪、三氟拉嗪

（2）10 位侧链氮杂环（哌嗪最强）：（氟）奋乃静★

（3）长链脂肪酸酯类前药★：庚氟奋乃静（作用时间↑）

N
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（二）抗抑郁物的分类和代谢

（1）大部分：

N-去甲基，代谢

物有活性

NE 重摄取抑制剂：丙米嗪、氯米帕明、阿米替林、多塞平

选择性 5-HT 重摄取抑制剂：氟西汀、西酞普兰、舍曲林

双重：度洛西汀、米氮平、文拉法辛（N-去甲基代谢物没活性）

（2）O-去甲基

文拉法辛（O-去甲文拉法辛也有双重机制）

氟伏沙明（O-去甲基代谢物没有活性）

（3）不发生脱

烷基代谢
帕罗西汀、吗氯贝胺、托洛沙酮

（三）组胺 H1 受体拮阻断剂抗过敏药（分类）

1.氨基醚类：盐酸苯海拉明（肝药酶诱导剂）、茶苯海明（苯海拉明氨茶碱盐，

中枢抑制作用降低）、氯马斯汀、司他斯汀



2.丙胺类：马来酸氯苯那敏，又称扑尔敏，阻断 H1 作用强，中枢作用弱；代谢：

N-去甲基，N 氧化

3.哌嗪类：西替利嗪，呈两性离子，不易透过血脑屏障，左西替利嗪已上市；首

关效应小，原型经肾脏排泄

4.三环类：①.异丙嗪：吩噻嗪结构

②.赛庚啶、酮替芬（强效）

③.氯雷他定：第二代，强效、长效、选择性强，无镇静作用

④.地氯雷他定：氯雷他定活性代谢物（N 脱烷基），第三代无心脏毒性

5.哌啶类：（非镇静抗组胺药，外周 H1 高选择性，无中枢和抗胆碱作用）

①.特非那定、阿司咪唑：Q-T 间期延长等心脏毒性，被撤市

②.非索非那定、诺阿司咪唑：前两者活性代谢物，第三代，作用更强，心脏毒

性更小

③.XX 斯汀：依巴斯汀、卡瑞斯汀（依巴斯汀活性代谢物）、咪唑斯汀等

（四）、拟肾上腺素药分类总结

α、β受体激动药 肾上腺素、多巴胺、麻黄碱

α受体激动药
去甲肾上腺素（α1）、盐酸可乐定（α2）、去氧肾上腺

素、甲基多巴、莫索尼定、利美尼定

非选择性β激动剂 异丙肾上腺素

选择性β1 激动剂 多巴酚丁胺

选择性β2 激动剂
沙丁胺醇、沙美特罗、特布他林（前药-班布特罗）、福

莫特罗、丙卡特罗



（五）组胺 H2 受体阻断剂类抗溃疡药

★【此类基本结构】碱性芳环＋杂原子链＋平面极性基团

（药效团） （药效团）

1、西咪替丁：极性大、口服好、有首过；A 型晶效果最好★；

代谢——硫的氧化物，咪唑羟甲基化合物；强肝药酶抑制剂

2、同类：雷尼替丁（药效团-二氨基硝基乙烯；★反式有效）、法莫替丁（选择

性最高，作用最强）、尼扎替丁、罗沙替丁乙酸酯（前药★）

（六）质子泵抑制剂类抗溃疡药

【此类基本结构】苯并咪唑（活性必需）＋亚磺酰基（亚砜）＋吡啶环

【机制】酸质子对苯并咪唑环上氮原子质子化而活化，发生分子内的亲核反应，

生成次磺酸和次磺酰胺，然后与 H+,K+-ATP 酶上巯基共价结合，形成二硫化酶

抑制剂，而阻断质子泵分泌 H+的作用；选择性/专一性

1、奥美拉唑：前药循环★；清除率：R-(+)异构体＞S-(-)异构体；

代谢：甲氧基去甲基，甲基羟基化，亚砜→砜或硫醚

2、埃索美拉唑：奥美拉唑 S 异构体，钠盐注射镁盐口服

3、同类：兰索拉唑（常制成肠溶制剂，右兰索拉唑控释胶囊）、雷贝拉唑、泮托

拉唑（二氟甲氧基）

（七）促胃肠动力药

1、甲氧氯普胺：中枢性和外周性多巴胺 D2 受体拮抗剂；苯甲酰胺类（类似普

鲁卡因胺）；第一个临床促动力药； 中枢作用强，有止吐作用，有锥体外系反应

2、多潘立酮：外周 D2 拮抗剂（极性大），锥体外系作用较少；止吐活性＜甲氧

氯普胺



3、伊托必利：机制（阻断 D2 受体；抑制乙酰胆碱酯酶）；苯甲酰胺基本结构；

无 Q-T 间期延长和室性心律失常副作用（西沙必利有，已撤市）

4、莫沙必利：新型，强效选择性 5-HT4 受体激动剂；也无心脏副作用

（八）血管紧张素转化酶抑制剂（ACEI 类）

1.此类共性

（1）机制：有效地阻断血管紧张素Ⅰ向血管紧张素Ⅱ转化。

（2）临床：特别适应于患有充血性心力衰竭、左心室功能紊乱、糖尿病的高血

压患者（ACEI 类作用-胰岛素增敏、血管内皮保护、抗心肌缺血）

（3）ACEI 类典型副作用：干咳（阻断缓激肽分解）、粒细胞减少、高血钾、血

管神经性水肿。

（4）ACEI 类共同结构：脯氨酸

2、卡托普利（非前药）——1 个游离羧基，含巯基★

赖诺普利（非前药）——2 个游离羧基，含赖氨酸

3、其他普利（前药）——1 个游离羧基，1 个成酯，代谢成ＸＸ普利拉（酯水

解）起效

依那普利（3 个 S 手性碳）、贝那普利（七元环★）、福辛普利（含磷酰基★）

（九）血管紧张素Ⅱ（AⅡ）受体拮抗剂

【此类共同结构】联苯、酸性基团（四氮唑或羧基，2 选 1）、咪唑（大部分有）

1、只有缬沙坦——不含“咪唑”

2、只有替米沙坦——不含四氮唑，而含羧基

3、依普罗沙坦——不含联苯和四氮唑

4、其他沙坦——均含有四氮唑、咪唑、联苯



（十）调血脂药物

羟甲戊二酰辅酶 A（HMG-CoA）还原酶抑制剂（他汀类）

【他汀类共性】

1.主要降低内源性胆固醇（TC）；也可用于冠心病和脑卒中的防治。

2.副作用：肌肉疼痛或横纹肌溶解（西立伐他汀毒性最大，临床有死亡病例，已

撤出市场）；肝毒性；

3.必需药效基团：3，5-二羟基戊酸（内酯则必须水解生效）

【天然他汀类】（六氢萘、羧酸酯、前药）

洛伐他汀、辛伐他汀（多一个甲基，活性＞洛伐他汀）

【半合成】普伐他汀（开环 3,5-二羟基羧酸，亲水性更强）

【化学全合成他汀类】（非前药，开环的 3，5-二羟基戊酸）

氟伐他汀（吲哚）、阿托伐他汀（吡咯）、瑞舒伐他汀（嘧啶）

氟伐他汀：A、★第一个全合成他汀类；B、内酯环打开，可成钠盐

瑞舒伐他汀：适用于经饮食或其他药物不能控制的血脂异常

（十一）抗心绞痛药物

【硝酸酯类（硝酸甘油）】

1、此类共性：爆炸性（不宜纯品储存）、易耐受性（受体巯基耗竭，给与硫化物

还原剂反转耐受现象）

2、硝酸甘油（三硝酸甘油酯）：舌下含服起效快★（避免首过）；代谢-硝酸酯水

解（甘油二硝酸酯，甘油单硝酸酯和甘油）

3、其他硝酸酯类：硝酸异山梨酯（脂溶性大→易透过血脑屏障，有头痛副作用）、

单硝酸异山梨酯（5 位酯，t1/2 长，水溶增大，副作用降低）



【1,4 二氢吡啶类 - 钙拮抗剂】

【此类共性】

1、★构效：1,4-二氢吡啶（药效团）；3,5 位羧酸酯（药效团）；注意 4 位

2、光催化歧化反应→硝基/亚硝基苯吡啶（有毒）

3、不宜与柚子汁★同服（抑制酶，代谢减少）

4、有首过效应（除尼索地平外）

ＸＸ地平结构特点

1、只有硝苯地平——★4 位碳非手性，3，5 位酯基完全相同，苯环 2’位-NO2

2、只有氨氯地平——★2，6 位不同，2 位含有氨基醚，苯环 2’位 Cl 取代

3、只有非洛地平——苯环 2’位，3’位 Cl 取代

4、只有尼（群、莫）地平：苯环 3’位硝基

5、依拉地平（4 位苯并氧杂二唑）、拉西地平（苯环 2’位含烯羧酸酯，扩张外

周动脉）

（十二）抗凝血药

1.香豆素类

（1）共性：口服有效、体外无抗凝作用；

（2）机制：结构类似维生素 K（凝血因子），可抑制维生素 K 环氧还原酶，阻止

维生素 K 由环氧型向氢醌型转变，从而影响凝血因子的活性

（3）代表药：双香豆素、醋硝香豆素、华法林钠

2.凝血酶抑制药：达比加群酯（前药）、阿加曲班

3.凝血因子 Xa 抑制药：阿哌沙班（口服预防血栓）、利伐沙班（高度选择性，竞

争性拮抗 Xa 因子）



（十三）甾体激素类药物

雄性激素（睾酮）：

A、★天然雄激素（还有雄烯二酮）

B、易被代谢，改造目的：口服有效，延长时间

1、【此类结构】★：3，17 位-羟基或羰基；18，19 位-角甲基

2、同类：甲睾酮（可口服）、丙酸睾酮（前药★，延长时间）

雌性激素（雌二醇）

A、天然雌激素（还有雌酮、雌三醇）

B、改造目的：口服有效、延长时间

1、【此类结构】A 环芳环★，3 位酚羟基，17 位羟基或羰基，无 19-甲基

2、其他雌激素类药物

（1）戊酸雌二醇、苯甲酸雌二醇：前药，时间延长

（2）炔雌醇：17α位乙炔基；代谢稳定↑，口服活性↑

（3）尼尔雌醇：16 位-OH，3 位羟基醚化；长效可口服★

（十四）降血糖药物

【降血糖药分类归属】★

1.胰岛素及其类似物

2.胰岛素分泌促进剂

a.磺酰脲类：格列本脲/格列吡嗪/甲苯磺丁脲/格列美脲/格列齐特

b.非磺酰脲类：瑞格列奈、那格列奈、米格列奈

3.胰岛素增敏剂：a.双胍类：二甲双胍；b.噻唑烷二酮类：吡格列酮、罗格列酮

4.α-葡萄糖苷酶抑制剂：阿卡波糖、伏格列波糖、米格列醇



5.二肽基肽酶-4 抑制药：XX 列汀

6.钠-葡萄糖协同转运蛋白 2-抑制药：XX 列净

（十五）喹诺酮类抗菌药

【喹诺酮类共性★】

1、母核：1,4-二氢-4-氧代喹啉-3-羧酸

2、药效团：3-羧基，4-酮基（必需）

3、靶点：DNA 螺旋酶和拓扑异构酶Ⅳ

4、副作用：①3 羧 4 酮-金属离子络合；②8 位 F-光毒性

5、构效★：【树记】15678，丙氨氟嗪甲

【喹诺酮类小汇总】

A、1 位-乙基：诺氟沙星、洛美沙星、依诺沙星（8 位 N）

B、1 位-环丙基：环丙沙星、莫西沙星、加替沙星、司帕沙星

C、5-氨基：司帕沙星

D、8-甲氧基：莫西沙星、加替沙星

E、8-F 原子：洛美沙星、司帕沙星 【妹夫怕死】

F、1，8 位吗啉环：左氧氟沙星

（十六）抗肿瘤药分类总结

一、烷化剂类抗肿瘤药

1、氮芥类烷化剂——环磷酰胺、异环磷酰胺

2、亚硝基脲类烷化剂——卡莫司汀、洛莫司汀、司莫司汀

3、金属配合物类——顺铂、卡铂、奥沙利铂

二、抗代谢抗肿瘤药



1、尿嘧啶类：氟尿嘧啶、去氧氟尿苷、替加氟、卡莫氟

2、胞嘧啶类：阿糖胞苷、吉西他滨、卡培他滨

3、嘌呤类：巯嘌呤、巯鸟嘌呤

4、叶酸类：甲氨蝶呤、培美曲塞

三、天然产物类抗肿瘤药

1、紫杉烷类：紫杉醇（卵巢癌/乳腺癌）、多西他赛、卡巴他赛

2、喜树碱类：喜树碱、羟基喜树碱、伊立替康、拓扑替康

3、鬼臼毒素类：依托泊苷、替尼泊苷

4、抗肿瘤抗生素类：多柔比星、柔红霉素、表柔比星

四、靶向抗肿瘤药

酪氨酸激酶抑制剂：伊马替尼（第一代，已显耐药性）、吉非替尼（非小细胞肺

癌）、ＸＸ替尼……；索拉非尼

考点四、口服制剂与临床应用

（一）口服固体制剂包衣

1.薄膜包衣材料

①胃溶型 羟丙甲纤维素（HPMC）、羟丙基纤维素（HPC）

聚乙烯吡咯烷酮（PVP）

丙烯酸树脂Ⅳ号、 聚乙烯缩乙醛二乙氨乙酸（AEA）

②肠溶型 虫胶、醋酸纤维素酞酸酯（CAP）、羟丙甲纤维素酞酸酯

（HPMCP）、丙烯酸树脂类（Ⅰ、Ⅱ、Ⅲ号）

③水不溶型 乙基纤维素（EC）、醋酸纤维素



2.薄膜包衣辅助材料

（1）增塑剂

①水溶性（如丙二醇、甘油、聚乙二醇等）

②非水溶性（如甘油三醋酸酯、乙酰化甘油酸酯、邻苯二甲

酸酯等）

（2）释放调节剂
又称致孔剂（水溶性）：蔗糖、氯化钠、表面活性剂、PEG

（聚乙二醇）

（3）遮光剂 二氧化钛

（二）口服片剂

1.、片剂制备中的常见问题及原因★

裂片（顶、腰）

细粉太多→压后空气膨胀

塑性差→结合力弱

松片 黏性差、压力不足

崩解迟缓 压力大、结合力强、崩解剂差

溶出超限 不崩解、颗粒硬、溶解度差（崩解迟缓）

含量不均匀

（小剂量易）

片重差异超限、药物混合度差、可溶成分迁移★



（三）口服液体制剂的附加剂和溶剂

1、口服液体制剂的常用溶剂

①、极性★：水、甘油、二甲基亚砜（DMSO）【水风干】

②、半极性：乙醇、丙二醇、PEG300～600（聚乙二醇）

③、非极性：脂肪油、液体石蜡（口服、搽剂）

油酸乙酯、乙酸乙酯

2、口服液体制剂的常用附加剂

增溶剂★ 表面活性剂（HLB15-18）：聚山梨酯（吐温）、聚氧乙烯脂肪酸酯类

（卖泽）

助溶剂★

多溶于水，第三种物质（与药物络合/成盐增溶）如：苯甲酸(帮助咖

啡因溶解)、碘化钾（帮助碘的溶解）、乙二胺、聚乙烯吡咯烷酮（PVP）

潜溶剂★ 混合溶剂→水+乙醇/丙二醇/甘油/PEG

矫味剂 甜味剂、芳香剂、胶浆剂、泡腾剂

着色剂 色素（天然/合成）

3、口服液体制剂的防腐剂（酸酯铵醇-蒜汁鹌鹑）

①、苯甲酸（钠）、山梨酸（钾）——pH4 防腐作用佳

②、对羟基苯甲酸酯（尼泊金类）：甲乙丙丁四种酯，适用内服（不与吐温合用）

③、醇类：乙醇、苯酚、甘油、苯甲醇、三氯叔丁醇

④、其他：硝酸苯汞、硫柳汞、三氯甲烷、薄荷油



（四）口服混悬剂

口服混悬剂常用稳定剂

润湿剂
表面活性剂

（HLB 7～11）
磷脂类、吐温、司盘（W/O 型）、泊洛沙姆

助悬剂★

低分子 糖浆（内用）、甘油（外用）

天然高分子 胶类、琼脂、海藻酸钠

合成高分子★
MC（甲基纤维素）、CMC-Na、HPMC、PVP(聚

维酮)、PVA(聚乙烯醇)

硅皂土（＞pH7 效果好，多外用）、触变胶

絮凝剂 ζ↓，疏松絮状聚集，絮凝 【最佳ζ：20～25mv】★

枸橼酸（氢）盐，酒石酸（氢）盐，

磷酸盐，AlCl3
反絮凝剂 ζ↑，阻碍聚集，反絮凝




