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第六章 生物药剂学

2015  3A+7B+2X=12

2016  4A+5B=9

2017   2A+5B=7

2018  1A+8B=9



第六章 生物药剂学



第一节 药物体内过程基础知识

1、药物从吸

收到消除的

过程

药物吸收、分布、代谢、排泄、转

运、处置、消除的定义和意义
2016B(2)

2、药物的跨

膜转运

生物膜的结构与性质

药物的转运方式（被动转运、载体

介导转运和膜动转运）

2015B(3), 

2016B(3), 

2017B(2)
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―、药物的体内过程 2016B(2)

吸收
是药物从给药部位进入体循环的过程。决定药物进入体
循环的速度与量。

分布
进入体循环后向各组织、器官或者体液转运的过程。关
系药物是否能及时到达与疾病相关的组织和器官。

代谢
药物在吸收过程或进入体循环后，受体内酶系统的作用
结构发生转变的过程。

排泄 药物及其代谢产物排出体外的过程。

转运：吸收+分布+排泄过程。
处置：分布+代谢+排泄过程。
消除：代谢+排泄，关系到药物在体内存在的时间。
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续表

存在吸收

过程

非血管内给药（如口服给药、肌内注射、吸人给

药、透皮给药等）都存在吸收过程。

不存在

吸收过程
静脉注射等血管内给药

疗效的

产生

起局部治疗作用的药物——不进入体循环

起非局部治疗作用的药物——进入体循环
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以下不存在吸收过程的给药方式是（ ）。

A．肌肉注射

B．皮下注射

C．椎管给药

D．皮内注射

E．静脉注射

答案：E
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2016B【70-71】

A.药物的吸收

B.药物的分布

C.药物的代谢

D.药物的排泄

E.药物的消除

70.药物从给药部位进入体循环的过程是

71.药物从体循环向组织、器官或体液转运的过程是

答案：AB
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二、药物的跨膜转运

（一）生物膜的结构
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生物膜=细胞膜+各种细胞器的亚细胞膜。

物质通过生物膜的现象称为物质的膜转运(药物吸收、分布和排

泄中的重要过程)。

① 蛋白质能与药物可逆性结合，起到药物载体转运的作用。

② 膜结构具有半透性，脂溶性药物容易透过，脂溶性很小的药物

难以通过，小分子水溶性药物可经含水性小孔吸收。
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二、药物的转运方式 2015B(3), 2016B(3), 2017B(2), 

2018B(2)

1、被动转运

①定义

被动转运：从高浓度区（吸收部位）向低浓度区域（血液）顺

浓度梯度转运，转运速度与膜两侧的浓度差成正比。
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②被动扩散的特点

 顺浓度梯度转运，即从高浓度向低浓度转运，具有一级速度过

程特征；

 不需要载体，膜对通过物无特殊选择性；

 无饱和现象和竞争抑制现象，无部位特异性；

 扩散过程不需要能量

 ③被动扩散的途径

滤过+简单扩散
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（1）滤过：

细胞膜大多数膜孔约0.4nm，肾小球与毛细血管内皮的细胞膜孔

径较大。水溶性的小分子物质依靠膜两侧的流体静压或渗透压通过

孔道，如药物通过肾小球膜的滤过过程。
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（2）简单扩散：在体液pH下药物分子可解离成离子型+非解离

型。未解离的分子型药物脂溶性较大，易通过脂质双分子层；离子

型药物脂溶性小，不易透过生物膜。所以解离度小、脂溶性大的药

物易吸收。但脂溶性太强时，转运亦会减少。药物的扩散速度取决

于膜两侧药物的浓度梯度、药物的脂水分配系数及药物在膜内的扩

散速度。药物大多数以这种方式通过生物膜。
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2、载体转运(有主动转运和易化扩散两种方式)

主动转运

①定义

药物通过生物膜转运时，借助载体或酶促系统，可以从膜的低

浓度一侧向高浓度一侧转运。
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②主动转运的特点：

 逆浓度梯度转运

 需要能量，能量来源主要是细胞代谢产生的ATP 提供

 主动转运药物的吸收速度与载体数量有关，可出现饱和现象

 可与结构类似物质发生竞争现象
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 受代谢抑制剂的影响

 主动转运有结构特异性

 有部位特异性（VB12 只在回肠末端吸收）

 胆酸和维生素B2的只在小肠上段进行，维生素B12在回肠末端

部位吸收。

 一些生命必需物质（如K+，Na+，I-，单糖，氨基酸，水溶性

维生素）和有机酸、碱等弱电解质的离子型等。
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易化扩散

①定义：中介转运，是指一些物质在细胞膜载体的帮助下，由

膜的高浓度一侧向低浓度一侧转运的过程。
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②特点

 兼具被动转运与主动转运的特点

 顺浓度梯度转运

 不需消耗生物体能量

 转运速度与载体的量有关，存在饱和现象

 具有结构特异性，存在竞争抑制现象

 具有部位特异性具有载体转运的各种特征

如：核苷类药物、单糖类、氨基酸等高极性物质。
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3、膜动转运

通过细胞膜的主动变形将药物摄入细胞内或从细胞内释放到细

胞外的过程。



第一节 药物体内过程基础知识

胞饮：细胞通过膜动转运摄取液体

吞噬：细胞通过膜动转运摄取微粒或大分子物质。

胞吐：大分子物质从细胞内转运到细胞外

如：微粒给药系统,膜动转运是蛋白质和多肽t通过膜动转运吸

收，且有一定的部位特异性（小肠下段）
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总结

①顺浓度梯度转运：转运过程不需要能量

②需要载体：饱和现象和竞争抑制现象，有结构特异性，有部

位特异性；受代谢抑制剂的影响

转运方式 顺浓度 载体 转运物质

被动转运 是 不需要 一般物质

主动转运 否 需要
生命必须物质（离子+葡萄
糖、氨基酸）

易化扩散 是 需要
单糖类（如葡萄糖）和氨基
酸等



第一节 药物体内过程基础知识

历年考点

药物转运的特点（重中之重）
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最佳选择题

主动转运的特点错误的是

A. 逆浓度

B. 不消耗能量

C. 有饱和性

D. 与结构类似物可发生竞争

E. 有部位特异性

【答案】 B
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2017B [64-65]

A.滤过

B.简单扩散

C.主动转运

D.易化扩散

E.膜动转运

64.维生素B12在回肠未端部位的吸收方式属于

65.微粒给药系统通过吞噬作用进入细胞的过程属于

[答案] CE
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2018B[58-59]  

A简单扩散

B.滤过

C.膜动转运

D.主动转运

E.易化扩散

58.蛋白质和多肽的吸收具有定的。部位特异性，其主要吸

收方式是

59.细胞外的及细胞内的Nat可通过Nat,-ATP酶逆浓度差跨膜

转运,这种过程称为

答案：CD



第二节药物的胃肠道吸收

内容 历年分值

1.胃肠道的结

构与功能

（1）胃肠道的结构与功能 2016A

（2）循环系统的生理因素

2017B(1)，

2018A，

2018B(1)

（3）食物对药物吸收的影响

（4）特殊人群的药物吸收特点

2.影响吸收的

药物因素
药物理化性质对药物吸收的影响 2015X

3.影响吸收的

剂型因素

药物剂型与制剂因素对药物吸收的

影响
2015A



第二节药物的胃肠道吸收

一、药物在胃肠道的吸收（胃，小肠，大肠）

1．胃的结

构与药物

吸收

（1）胃的吸收面积小，不是吸收的主要部位；

（2）利于弱酸性药物吸收，以被动扩散为主。

2．小肠的

结构与药

物吸收

有效吸收面积极大，是药物等吸收的主要部位；

被动扩散为主，也是药物主动转运的特异吸收部。

小肠的pH有利于弱碱性药物的吸收。
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绪表

3．大肠

的结构

与吸收

有效吸收面积小，不是药物吸收的主要部位；

运行到结肠部位的大部分是缓释制剂、肠溶制剂或

溶解度很小的药物残留部分；

直肠下端近肛门处，血管丰富，是直肠给药的良好

吸收部位；

大肠中药物吸收机制，以被动扩散为主，兼有胞饮

和吞噬作用。
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二、影响药物吸收的生理因素

（一）胃肠液成分与性质

1、胃肠道pH对吸收的影响：胃液的pH约为1.0左右，弱酸性药

物在胃液pH下吸收较好。小肠的pH较胃液高得多，通常为5～7，有

利于弱碱性药物的吸收。大肠的pH更高，约为8.3～8.4。

2、胃肠液中含有胆盐，能增加难溶性药物的溶解

3、胃肠道粘膜糖蛋白等对药物的吸附及促吸收作用。
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（二）胃排空与胃肠道蠕动

1、胃肠道运动

使食物和药物充分混合，同时有分散和搅拌作用，使与胃黏膜

充分接触，有利于胃中药物的吸收
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2、胃排空速率

（1）以胃部吸收为主的药物，胃排空速率大，不利于吸收

（2）以肠道吸收为主的药物，胃排空速率大，有利于吸收

（3）影响胃排空速率的因素：与胃内容物的物理性状和化学组

成有关。例如空腹饱腹、内容物的粘度和渗透压、食物成分（糖类

化合物<蛋白质<脂肪）、卧位和胃肠道疾病、服用某些药物。
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（三）循环系统的影响

消化道上皮细胞吸收的药物经循环系统转运至身体各部位，循

环系统的循环途径和其流量的大小都对药物吸收及血药浓度产生影

响。胃肠吸收→门静脉→肝脏→体循环
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定义：2017B(1)， 2018B(1)

首过

效应

指某些药物经胃肠道给药，在尚未吸收进入血循环之前，在肠粘膜

和肝脏被代谢，而使进入血循环的原形药量减少的现象

胃肠道中有酶，可被代谢。肝脏里有丰富的酶系统，可被代谢。

淋巴

循环

一些油脂或结构与脂肪类似的药物及大分子药物，难以透过毛细血

管的基膜进入毛细血管，较易进入没有基膜的毛细淋巴管，通过淋

巴液进入全身循环。

经淋巴系统吸收的药物不经肝脏，不受肝脏首过效应的影响。

食物中的脂肪能加速淋巴液流动，使药物经淋巴系统的转运量增

加。

血流量 血流量可影响胃的吸收速度，服药同时饮酒，药物吸收量可能增加
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（四）食物的影响

食物消耗胃肠内水分、

食物妨碍药物向胃肠道壁的扩散

脂肪促进胆汁分泌，

增加一些难溶性药物的吸收

延长胃排空时间；

食物改变胃肠道pH

（五）胃肠道代谢

作用

胃蛋白酶，一线分泌的各种酶，可以降解多

肽和蛋白质

（六）疾病因素 可造成生理功能紊乱而影响药物的吸收



第二节药物的胃肠道吸收

胃排空速度加快，有利于吸收和发挥作用的情形有（ ）。

A．在胃内易破坏的药物

B．主要在胃吸收的药物

C．主要在肠道吸收的药物

D．在肠道特定部位吸收的药物

E．作用于胃的药物

答案：AC——特定部位吸收的药物在特定部位的停留时间缩短

，导致吸收减少。
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三、影响药物吸收的剂型（广义）因素

（一）影响药物吸收的物理化学因素

1、药物的解离度和脂溶性的影响

通常脂溶性大的药物易于透过细胞膜，且未解离的分子型药物

比离子型药物易于透过细胞膜。脂溶性与药物的脂水分配系数有关，

而非解离型药物的比例由吸收部位pH支配。
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通常弱酸性药物在胃液中几乎完全不解离，吸收好；弱碱类药

物在胃液中解离程度高，吸收差。药物在小肠中的吸收情况与胃相

反；亲脂性药物容易吸收，但并不是亲脂性越强吸收越好，脂水分

配系数过大的非极性物质则不易被胃肠吸收。抛物线关系
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2、药物的溶出速度

固体药物制剂必须经崩解→溶解释放→吸收。对一些难溶性药

物或溶出速度很慢的药物，吸收过程往往受药物溶出速度所限制，

为影响药物吸收的主要原因。

① 粒径越小，溶出速率越大，越有利于吸收，因此可采用微粉化。

② 湿润性：疏水性药物接触角大，难以被水润湿，有效溶出表面

积小，影响药物的溶出加入表面活性剂促进粉末表面的润湿，

提高药物的溶出。
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③ 多晶型：有稳定型、亚稳定型和不稳定型。稳定型溶解度最小。

不稳定型则相反，但易转化为稳定型。亚稳定型介于二者之间，

为有效晶型。

④ 无定形：无定形药物溶解不需要克服晶格能，所以溶解速度比

结晶形快。

⑤ 溶剂化物：（药物与溶剂缔合形成的结晶）有机溶剂化物＞无

水物＞水合物。

⑥ 提高溶出速度的方法：成盐、制成固体分散体等
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3、药物在胃肠道中的稳定性

酶的作用——药物降解或失活——采用注射或其他途径。

包衣：防止胃酸中不稳定药物的降解和失效。

制成药物的衍生物或前体药物能提高药物在胃肠道的稳定性。
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（二）剂型与制剂因素对药物吸收的影响

1.剂型对药物吸收的影响

口服剂型吸收一般顺序：溶液剂＞混悬剂＞散剂>胶囊剂＞片

剂＞包衣片剂



第二节药物的胃肠道吸收

（1）溶液型制剂：影响溶液中药物吸收的因素有：溶液的黏度、

渗透压、络合物的形成、胶团的增溶作用及化学稳定性等

（2）乳剂：使油相高度分散，有利于药物的溶解和吸收；乳化

剂改善胃肠黏膜的性能，从而促进药物吸收。油脂性物质可通过淋

巴系统转运吸收，有利于提高抗肿瘤药物的治疗效果
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（3）混悬剂：难溶性药物在胃肠道中的吸收比溶液剂慢，但比

胶囊剂、片剂、丸剂等固体制剂的吸收要好。

水混悬液中药物的吸收取决于药物的溶出速度、脂水分配系数。

影响混悬剂生物利用度的因素有药物颗粒大小、晶型、分散溶剂种

类、附加剂、黏度等。微粉化可减小颗粒的粒径，增加药物的溶出

速度。

（4）散剂

（5）胶囊剂

（6）片剂
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2.制剂处方对药物吸收的影响

（1）液体制剂：

①增黏剂会影响药物的吸收

②络合物与络合作用：使药物在吸收部位的浓度减小

③吸附剂与吸附作用：如果辅料和药物是化学吸附，为不可逆，

影响吸收；解离趋势大，可能不影响药物的吸收，有的可能只影响

药物的吸收快慢，而不影响药物的吸收总量。活性炭对一些药物有

很强的吸附作用，吸附物解离趋势小，使药物的生物利用度减少。
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④表面活性剂：降低表面张力+形成胶团增溶作用。浓度达到临

界胶束浓度以上时，由于形成胶团使溶液中游离的药物浓度降低，

可使药物吸收速度变小。当胶团中的药物能迅速分配到溶液中，转

变成游离药物，则药物的吸收不受影响。
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（2）固体制剂中的药物和辅料的理化性质对吸收的影响

①药物颗粒大小：减少粒径加快溶出

②固体制剂辅料

③制剂包衣：一些肠溶衣片的疗效与胃肠道pH及在胃中的滞留

时间有关。由于胃液的pH及片剂在胃中滞留时间在个体间变动很大，

因此肠溶衣制剂血药浓度的个体差异可能也大

（3）制剂制备工艺对药物吸收的影响
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四、生物药剂学分类系统与制剂设计

高溶解度 低溶解度

高渗透性

Ⅰ类

高溶解度

高渗透性 （快速溶出）

Ⅱ类

低溶解度

高渗透性

低渗透性

Ⅲ类

高溶解度

低渗透性

Ⅳ类

低溶解度

低渗透性



请继续关注，精彩课程内容待续……
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内容 历年分值

1.注射
部位的
吸收

（1）注射途径与吸收的关系
2015B(2)，

2016A,2018B(1)

（2）影响注射给药吸收的因素

2.肺部
吸收

（1）肺部吸收的特点
2015B(1)，

2016A

（2）影响肺部药物吸收的因素
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续表

内容 历年分值

3.黏膜

吸收

（1）鼻腔黏膜的生理环境与影响

药物吸收的因素

（2）口腔黏膜的生理环境与影响

药物吸收的因素

（3）眼部的生理环境与影响药物

吸收的因素

4.皮肤

吸收

（1）皮肤吸收的特点 2018B(1)

（2）影响药物经皮渗透吸收的因

素
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一、注射给药 2015B(2)

注射给药、吸收快、生物利用度高；

口服不吸收、在胃肠道降解、首过效应大、胃肠道刺激性大的

药物常以注射给药，急救用药或不能吞咽的患者也往往采用注射给

药。

静脉、肌内、皮下、鞘内与关节腔内注射等。除关节腔内注射

及局部麻醉药外，注射给药一般产生全身作用。静脉注射药物直接

进入血液循环，无吸收过程，生物利用度为100%。
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（1）肌内注射有吸收过程，药物经结缔组织扩散→毛细血管和

淋巴吸收→血液循环。容量一般为2～50ml。长效注射剂常是油溶液

或混悬剂，注射后在局部形成储库，缓慢释放药物达到长效目的。

（2）皮下注射的吸收较肌内注射慢，因皮下组织血管较少及血

流速度比肌肉组织慢。一些需延长作用时间的药物如治疗糖尿病的

胰岛素。植入剂常植入皮下。

（3）皮内注射：真皮中，此部位血管稀且小，吸收差，只用于

诊断与过敏试验，注射量在0.2ml以内。
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（4）动脉内注射：药物或诊断药直接输入靶组织或器官。如抗

肿瘤药经动脉作区域性滴注，用于肿瘤治疗，可提高疗效和降低毒

性。
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（二）影响注射给药吸收的因素

生理因素、药物理化性质、制剂处方组成等

 药物：分子量小的药物主要通过毛细血管吸收，分子量大的主

要通过淋巴系统吸收 ；难溶性药物的溶解度影响药物的吸收

 药物和蛋白结合，扩散通过生物膜的游离药物浓度降低，吸受

到影响，药物与蛋白质的结合可能是可逆的平衡过程，当药物

与蛋白质结合物的解离速率小于药物扩散通过生物膜的速率时，

蛋白结合能显著影响药物的吸收。
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 剂型：水溶液＞水混悬液＞油溶液＞O/W乳剂＞W/O乳剂＞油混

悬液。
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二、吸入给药（肺部吸收-起效速度快）2015B(1), 2016A

可避免肝脏首过效应，

影响吸收的因素：

1、药物的性质

 脂溶性——脂溶性药物易吸收

 粒径——影响药物到达的部位，大于10mm的粒子沉积于气管中，

2~10mm的粒子可到达支气管与细支气管，2-3mm的粒子可到达

肺泡。粒径太小的粒子不能停留在呼吸道，容易通过呼气排出。

 吸湿性
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2、制剂因素

 处方组成、吸入装置的结构

3、生理因素

 呼吸道黏膜中代谢酶的影响

 吸入装置的使用
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三、鼻粘膜吸收

其优点有：

①鼻黏膜内的丰富血管和鼻黏膜的高度渗透性有利于全身吸收；

②可避开肝脏的首过作用、消化酶的代谢和药物在胃肠液中的

降解；

③吸收程度和速度有时可与静脉注射相当；

④鼻腔内给药方便易行。
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四、口腔黏膜给药

 避免肝的首过效应及药物在胃肠道的破坏

 影响因素：

药物、剂型、生理
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五、眼部给药

（一）眼部药物吸收途径

经过角膜和结合膜两条途径吸收

① 角膜吸收：角膜→房水→前房→虹膜和睫状肌——局部作用

② 结合膜吸收：结膜→巩膜→眼球后部——体循环
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2、影响眼用制剂药物吸收的因素

 角膜的通透性

 药物从眼睑缝隙的损失

 药物的理化性质

 制剂的pH和渗透压
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六、皮肤给药 2018B(1)

1、药物透皮吸收途径

药物透皮吸收过程
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释放→穿透→吸收

 释放：药物从基质中脱离并扩散到皮肤或黏膜表面

 穿透：药物通过角质层扩散到达活性表皮，扩散至真皮，被毛

细管吸收进入血液循环

 吸收：通过角质层和活性表皮进入真皮被毛细血管吸收进入血

液循环，即表皮途径；
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透皮吸收的途径：

 完整的表皮的角质层细胞及其细胞间隙——主要途径

 皮肤的附属器毛囊、皮脂腺和汗腺
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2、影响药物透皮吸收的因素（药、人、用）

 皮肤条件（人）

 药物性质

 基质的组成与性质



第三节 药物的非胃肠道吸收

17.大部份口服药物在胃肠道中最主要的吸引部位是

A.胃

B.小肠

C.盲肠

D.结肠

E.直肠

答案：B
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2018A16.关于药物吸收的说法，正确的是

A.在十二指肠由载体转运吸收的药物,胃排空缓慢，有利于其口

服吸收

B.食物可减少药物的吸收，药物均不能与食物同报

C.药物的亲脂性会影响药物的吸收,油/水分配系数小

D.固体药物粒子越大,溶出越快,吸收越好

E.临床上大多数脂溶性小分子药物的吸收过程是主动转运

答案：A
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2018B [54-55]    

A.经皮给药

B.直肠给药

C.吸入给药

D.口腔黏膜给药

E.静脉给药

54.一次给药作用持续时间相对较长的给药途径是

55.生物利用度最高的给药途径是

答案：AE



第四节 药物的分布、代谢和排泄

内容 历年分值

1.药物

分布

（1）药物的分布及其影响因素 2015A,2017A

（2）药物淋巴转运的特点

（3）血脑屏障及转运机制 2017B(1)

（4）胎盘屏障及胎盘转运机制

2.药物

代谢

（1）药物的代谢与药理作用

（2）药物代谢的部位与首过效应 2015A， 2018B(1)

（3）药物的代谢特点、代谢过程及其影响因

素
2018B(1)

3.药物

排泄
药物的肾排泄、胆汁排泄与肠肝循环

2016A,2017B(1),2

018B(2)
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一、药物分布

药物的分布是指药物从给药部位吸收进入血液后，由循环系统

运送至体内各脏器组织的过程。
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（一）影响分布的因素

(1)药物与血浆蛋白结合的能力：药物的脂溶性、分子量、解离

度以及与蛋白质结合能力会影响分布，2017A

合并用药时，药物与血浆蛋白竞争结合可导致药物分布的改变，

影响药物的作用强度和作用时间，甚至出现用药安全性问题。
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(2)血液循环和血管透过性

血流量大，血管通透性好的组织器官，则药物分布速度快。
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(3)药物与组织的亲和力

非结合的游离型+结合型药物两种状态。而且结合时可逆过程，

有饱和现象，游离型和结合型之间存在着动态平衡关系。

一旦结合，影响体内分布，代谢和排泄。不能透过血管壁向组

织转运，不能由肾小球滤过，也不能经肝脏代谢。（一旦结婚啥都

不能干）
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4.微粒给药系统

将药物制成脂质体、纳米粒、胶束、微乳等微粒给药系统，静

脉注射后可明显改变原药物在体内的分布情况。可借助微粒给药系

统产生靶向作用，使药物在靶器官或作用部位释放，而减少全身分

布
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（二）淋巴系统转运

 淋巴系统转运对脂肪、蛋白质转运十分重要；

 淋巴系统为癌症等疾病的靶组织；

 淋巴循环使药物避免肝首过效应
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（三）脑内分布2017B(1)

血脑屏障

水溶性药物很难透人脑脊髓，而脂溶性药物却能迅速向脑脊髓

转运。病理状态时血脑通透性增加。
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（四）胎儿内分布
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二、药物代谢

药物代谢是指药物在体内发生化学结构的变化过程，即在酶参

与之下的生物转化过程。药物的代谢主要在肝脏中进行。

1、药物代谢与药理作用的关系

（1）代谢使药物失去活性或活性降低：氯丙嗪；

（2）代谢使药物活性增强或使药理作用激活：非那西丁；

（3）代谢产生毒性代谢物
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2、药物代谢酶和代谢部位2015A

（1）肝脏的首过效应；

（2）许多研究证明，药物在肠道时的代谢率很高。
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3、药物代谢酶和代谢的类型

（1）微粒体药物代谢酶系统：氧化反应类型，称为肝微粒体混

合功能氧化酶系统或称细胞色素P450酶系。

（2）非微粒体酶：存在于肝脏外，如血浆、胎盘、肾、肠黏膜

及其他组织中。在体内除与葡萄糖醛酸结合外，其他缩合，以及某

些氧化、还原及水解反应都可为该酶系统所催化。
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代谢类型

 第I相反应：引入官能团的反应，通常是脂溶性药物经氧化、

还原、水解和异构化，引入羟基、氨基或羧基等极性基团。

 第Ⅱ相反应：结合反应。极性基团与机体内源性物质结合生成

结合物，增加药物的极性和水溶性，有利于药物的排泄。



第四节 药物的分布、代谢和排泄

4、影响代谢的因素：

给药途径、剂量与剂型、药物的光学异构特性、酶抑或酶促作

用、基因多态性、生理因素等。
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三、排泄

排泄系指药物及其代谢产物可以通过肾脏、胆汁、消化道、呼

吸系统、汗腺、唾液腺、乳汁、泪腺等途径排泄。主要——肾脏



第四节 药物的分布、代谢和排泄

（一）药物的肾排泄 2018B(1)

肾排泄：肾小球滤过、肾小管重吸收和肾小管分泌。
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影响药物排泄的因素：

①药物与血浆蛋白的结合：结合影响过滤——排泄减少

②药物的脂溶性、pKa、尿液的pH、尿量——肾小管的重吸收。
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肾清除率：

肾清除率代表在一定时间内（通常以每分钟为单位）肾脏能使

多少容积（通常以毫升为单位）的血浆中药物被清除的能力。肾清

除率能反映药物排泄的机制。正常值为120ml/min。
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（二）药物的胆汁排泄

1、胆汁排泄 2018B(1)

药物从血液向胆汁排泄时，首先由血液进入肝细胞并继续向毛

细胆管转运。被动扩散和主动转运。
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2、肠-肝循环

随胆汁排人十二指肠的药物或其代谢物，在肠道中重新被吸收，

经门静脉返回肝脏，重新进入血液循环的现象。

有肠-肝循环的药物在体内能停留较长时间。己烯雌酚、卡马西

平、氯霉素、吲哚美辛、螺内酯等药物口服后都存在肠-肝循环。一

些药物会因肠-肝循环在血药浓度-时间曲线上出现第二个峰，即产

生双峰现象。
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历年考点 影响药物体内过程的因素

多项选择题

影响胃排空速度的因素是

A. 空腹与饱腹

B. 药物因素

C. 食物的组成和性质

D. 药物的多晶型

E. 药物的油水分配系数

【答案】 ABC



第四节 药物的分布、代谢和排泄

一般认为在口服剂型中，药物吸收的快慢顺序大致是

A. 散剂>水溶液>混悬液>胶囊剂>片剂>包衣片剂

B. 包衣片剂>片剂>胶囊剂>散剂>混悬液>水溶液

C. 水溶液>混悬液>散剂>胶囊剂>片剂>包衣片剂

D. 片剂>胶囊剂>散剂>水溶液>混悬液>包衣片剂

E. 水溶液>混悬液>散剂>片剂>胶囊剂>包衣片剂

【答案】 C



第四节 药物的分布、代谢和排泄

配伍选择题

A. 肝脏

B. 肾脏

C. 肺

D. 胆

E. 心脏

1、药物排泄的主要器官是

2、吸入气雾剂的给药部位是

3、进入肠肝循环的药物的来源部位是

4、药物代谢的主要器官是

【答案】 B C D A



第四节 药物的分布、代谢和排泄

2018B[60-61] 

A.肾小管分泌

B.肾小球滤过

C.肾小管重吸收

D.胆汁排泄

E.乳汁排泄

60.属于主动转运的肾排泄过程是

61.可能引起肠肝循环的排泄过程是

答案：AD



请继续关注，精彩课程内容待续……
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