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,

红 约州奥尔 巴尼联合大学药学院教授
、

主任 �

本章从药物吸收
、

分布
、

代谢和清除几方面提出问题并注释
。

显然
,

对于合理选择优质药物产品 及制

剂
,

主要的是理解生物药剂学的原理
。

检查这一回答能力的试题经常出现在正式的考试中
。

提示
�

在甸一问题或不完整的叙述下面
,

都附有五个答案或补充
。

请对每一问题选择一个最佳答案
。

诊

大

率

�一 � 生物有效性或
“
生物利用度

”
这

一名词是指到达

—
的相当量药物

。

� 小肠 � 胃

� 体循环 � 肝脏

�
’

肾脏

�二� 一个药物的利用度的 主 要 指 标

是
�

� 其药理作用的产生 �店床疗效 �

� 产生高的血药浓度

� 产生高的尿药浓度

� 代谢产物在尿中出现

� 代谢产物在血中出现

�三 � 某种药物要发挥其特有的药理作

用
,

必须 �

� 达到高的血浓度

� 从胃肠道吸收

� 在作用部位达到足够的浓度

� 以原型在尿中排泄

� 设计成起效最快且作用时间长的剂

型

�四 � 下列哪一种给药途径最常用来观

察生物利用度的差异 �

� 皮下 � 静注

� 口服 � 舌下给药

� 肌注

�五 � 大多数药物透过生物膜的转运是

通过

�
发生的

。

� 从高浓度区到低浓度区的主动转运

� 从低浓度区到高浓度区的主动转运

� 从高浓度区到低浓度区的被动扩散

� 从低浓度区到高浓度区的被动扩散

� 与浓度梯度无关的促进扩散

�六 � 药物透过生物膜的扩散速率
,

通

常

� 不受浓度梯度的影响

� 与浓度梯度成正 比

� 依赖于载运底物的有效性

� 取决于给药途径

� 与膜的厚度成正比

�七 � 一种药物以下列哪一种途径给予

时不涉及吸收过程 �

� 口服 � 静注

� 肌注 � 直肠给药

� 皮下

�� 又� 通常
,

各种 口服剂型可以按利用

度的顺序排列 �最快至最慢�
,

下列哪一种

顺序最为理想 �

� 水性溶液
、

胶囊
、

片剂
、

散剂
、

包

衣片
、

混悬剂

� 胶囊
、

片剂
、

包衣片
、

散剂
、

混悬

剂
、

水性溶液

� 水性溶液
、

混悬 剂
、

散剂
、

胶 囊

齐�
、

片剂
、

包衣片

� 混悬剂
、

水性溶液
、

散剂
、

胶囊
、

包

衣片
、

片剂

� 水性溶液
、

混悬剂
、

胶囊
、

散剂
、

包衣片
、

片剂

�九� 无论什么时候
,

药物从溶液中吸
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收要比从固体剂型中吸收更快和 � 或 更 完

全
,

� 这是因为固体剂型不崩解

� 溶液是最有实效的口服剂型

� 这表明固体剂型配方不佳

� 可能是吸收速率受溶出过程的限制

� 上述无一正确
。

�十 � 通过将血清浓度一时间曲线进行

比较 �血药浓度曲线 �
,

可以评价出各种药

物产品的相对生物利用度
。

从这样的曲线上

能够直接获得的三种最重要的参数是
�

� 峰浓度
、

生物半衰期 �于
、

消 除 速

率常数

� 生物半衰期�十
、

峰浓度时间
、

吸

收速率常数

� 峰浓度
、

峰浓度时间
、

曲线下全面

积

� 平均血清浓度
、

曲线下面积
、

生物

半衰期 �士

� 吸收速率常数
、

曲线下面积
、

消除

速率常数

�十一 � 血药浓度一时间曲线上的峰值

相当于

� 最大药理效应出现时所对应的时间

点

� 药物的吸收与分布达到相等时所对

应的时间点

� 游离药物出现于尿中的最大浓度

� 全部药物基本上都从胃肠道吸收所

需要的时间

� 药物开始代谢时所对应的时间点

�十二 � 在药物从片剂中有效地被释放

之前
,

首先要进行的是下列哪一种过程 �

� 药物在胃肠液中溶出

� 药物在胃肠上皮细胞内溶出

� 药物的解离

� 药物在血液中溶出

� 片剂崩解

�十三� 减小微粒大小以促进药物吸收

的益处在下述哪种情况不适合�

� 吸收过程由主动运转而产生

� 吸收过程的速率是受药物在胃肠液

中溶出限制的

� 药物易溶解

� 药物非常有效

� 药物对 胃肠道有刺激

�十四 � 对某些药物来讲
,

直肠给药也

许优于 口服
,

因为
�

� 药物不一定被吸收

� 吸收是可预测的而且完全的

� 被吸收药物的一部分在进入循环系

统之前不通过肝脏

� 惰性粘合剂
、

稀释剂和赋形剂不会

干扰吸收

� 溶出过程可以被避免

�十五 � 根据 � � 分配理论
,

弱酸 性 药

物最有可能从胃中吸收
,

因为
�

� 药物主要以脂溶性较大的非离子型

存在

� 药物主要以水溶性较大的离子型存

在

� 弱酸在酸性介质中更易溶解

� 离子型药物促进溶解

� 弱酸进一步降低� �

�十六 � 除了

�
以外

,

下列情况 都

可使胃排空速率减慢
。

� 剧烈运动 � 疼痛

� 热餐 � 饥饿

� 情绪忧郁

�十七 � 从胃肠道吸收的药物一般是
�

� 在进入体循环之前
,

先吸收进入门

脉循环并通过肝脏

� 经肾脏从血液中滤过
,

然后重吸收

进入体循环

� 吸收进入门脉循环
,

并通过肠肝循

环而分布

� 不受肝脏酶的影响

� 在肝脏内贮存

么

劝

走

人
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若

匆

�十八 � 某一药物的分布容积是
�

� 休内药物总量与血药浓度的一种数

学关系

� 每一个体血液容积的一种测量值

� 个体体液总容积的一种测量值

� 机体总容积的一种表示

� 上述无一正确

�十九� 在达扩散平衡时
,

机体各隔室

�体液
、

组织
、

器官 � 的药物浓度 常 不 相

等
,

这是因为
�

� 机体所有隔室在体积和重量上均不

相等

� 那些靠吸收部位最近的隔室吸收的

药量最多

� 中枢神经系统是一种通常不会蓄积

药物的隔室

� 大多数药物在尿中排泄完

� 药物进入机体各隔室的难易程度不

同
,

它与各隔室的亲和力也不同

�二十 � 脂溶性较差或在血液 � � 条 件

下
,

广泛解离的药物通常
�

� 向中枢神经系统 �� � � � 透入非常

缓慢而且在� �  达有效浓度之前
,

基本上 已

从体内消除

� 向� � �透入非常缓慢
,

但在极低的

浓度下具有中枢活性

� 只有静注给药才能达到足够的� � �

浓度

� 在它们进入� � �之前
,

必须先被代

谢成极性较大的形式

� 若用其他药物改变血液 � �
,

则能

进入 � �  

答 案 和 注 解

方

漆

�一 � �
、

对于大多数药物
,

剂量与效应的 关系可能与进入体循环的药量有关
。

在很多情况下
,

存 在

于血液中的药量 �血药浓度� 直接与药理作用的强度和持续时间有关
。

达到生物有效性的相对药量与所给

剂型中的总药量之比
,

就是
“

生物利用度
”

的测度
。

�二� �
、

但是
,

事实上直接用定量方法表示药理作用是相当困难的
。

对各种药物产品生物利用度的

评价通常要涉及该药和 � 或其代谢产物在体液隔室浓度的测定
,

例如血药浓度或尿药浓度的测定
。

在这样

的体液中
,

药物存在的量即 与其药理效应相关
�

�三 � �
、

尽管各种药物的血药浓度常用来对同一药物的不同配方进行比较
,

但必须牢记
,

药物要发

挥其药理作用
,

就必须有足够的浓度到达作用部位
。

某些药物 �例如抗尿路感染药 � 就没有必 要 以较 高

的血药浓度达其作用部位
。

�四 � �
、

虽然各种药物产品的生物利用度的差异
,

可以采用能使药物吸收进入血液隔室的任何一种给

药途径来预测
,

但是最常用的是口服给药
,

因为它是最普通的给药途径
,

而且就化学和生物学屏障来 看
,

它的处境是最困难的
。

�五� �
、

尽管有些药物是通过逆浓度梯度的主动转运或顺浓度梯度的促进扩散而从胃肠道吸 收的
,

但是大多数药物是从高浓度区向低浓度区被动转运而吸收的 �即顺浓度梯度 �
。

�六 � �
、

生物膜两侧的药物浓度差别越大
,

从浓度较高的一侧向浓度较低一侧的转运速度也 越快
。

�七� �
、

药物静脉给予时
,

因其被直接注射进入血液
,

所以吸收行程是旁通的
�

列举的其它各种给

药途径
,

都使药物必须通过各式各样的生物屏障以后才能进入血液
。

�� 又� �
、

药物在便于吸收之前必须呈溶液状态
,

通常是正确的‘一种水性溶液是以药物成 溶解 状态

而出现在吸收部位
。

即使药物与胃肠道液体的接触而沉淀出来
,

它也会以极小的粒子形式存在
,

最终完全被

湿润并易于再溶解
�

具有较大药物微粒的混悬剂也可被润湿并易于溶出
�

散剂配方在溶出之前必须要在胃

肠液中分散并润湿
�

胶囊剂的明胶壳必须在内装的药粉分散之前溶解
,

片剂在胃液能吸收药物之前不但要

崩解
,

而且要崩解成较小的微粒
。

包衣片剂还具有包衣材料的附加屏障
。
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�九 � �
、

某种药物固体剂型例如片剂或胶囊口服时
,

常可观察到
,

其吸收速率被该药在吸收部位液

体中的溶解速率所控制
。

当吸收以这种方式受到溶出控制时
,

这种吸收就可说是限制速度的溶出
。

若药 物

通过以溶液剂服用来排除溶出过程
,

则吸收很有可能进行地更快和 � 或更完全
�

�十� �
、

�十一 � �
、

在峰时之前
,

吸收速度大于消除速度并且曲线上升
,

在峰时以后
,

消除速度大于 吸收速

度
,

曲线下降
。

如果在某一时间间隔内两种速度相等
,

则曲线呈平稳状态而不出现明显的峰
。

�十二 � �
、

药物的表面积在完整的片子中非常有限
,

以至于除水溶性很大的药物外
,

其他药物从完

整片中的溶出可被忽略
。

因此
,

虽然药物在吸收之前必须溶解
,

但在药物溶解之前
,

片子必须崩解
。

�十三 � �
、

在药物从原有剂型到血液所进行的总的转运过程中
,

如果药物本身的吸收为限速 过 程
,

那么加快药物的溶解 �即用减小颗粒体积的方法 � 并不能增加其吸收速率
。

而且在某些情况下
,

减小粒径

可能会使药物的口服吸收量减少
。

例如
,

青霉素� 一类药物在胃液内不是稳定的
,

加速溶出可以使已溶的

药物在胃中的停留时间延长而促其降解
,

因而导致生物利用度降低
。

�十四 � �
、

对某些在肝中迅速代谢的药物
,

虽然理想的情况是避免其吸收进入门脉循环
,

但利用直

肠给药来达到这一 目的是有局限性
。

这是因为事实上血液流到直肠的同时通过三根主要静脉流出
,

只有 直

肠中静脉和直肠下静脉的确绕过肝脏
。

而直肠上静脉经过肠系膜下静脉进入门脉循环
。

�十五� �
、

在胃的酸性内容物中建立的解离平衡
,

有利于非解离型药物在溶液中保持相对较高 的浓

度
。

因为非解离型分子不带电荷
,

脂溶性比相应的离子型大
,

因而能较容易地透过生物膜
。

如果弱酸性药 物

在吸收完成之前到达肠道碱性较强的环境中
,

则肠道较高的 � � 有利于脂溶性较小且吸收缓慢的离子型药

物存在
。

但是
,

应当指出
,

因肠道表面积非常大
,

所以不管药物的离子 � 分子比率如何不佳
,

弱酸性药 物

还是可以从肠道吸收的
。

�十六� �
、

胃的排空呈单指数过程
,

正常的半衰期为��  �� 分钟
。

然而
,

很多因素都能影响胃排 空

速率
。

�
、

�
、

�和�答案选择可使速率减慢
,

而饥饿
、

缓慢运动
、

冷食
、

稀溶浓和右侧卧姿都可 加速 胃 排

空
。

因为某些药物和一些荆型 �如肠衣片� 是沿胃肠道的特定部位被吸收的
,

所以胃排空速率的改变就 可

能使吸收毫无规律且难以预测
。

例如
,

某种在小肠特定部位优先吸收的不稳定酸性药物
,

如果制成肠衣片

服用
,

那么显著地减慢胃排空速率就可能使药片在胃中溶解并被胃内酸性液体降解
�

同样
,

如果胃排空 速

串显著增加
,

药片就不可能在到达吸收部位之前溶解
。

�十七� �
、

药物一般通过毛细血管流人门静脉而从胃肠道吸收的
,

这种血管携带药物到达肝 脏
,

在

肝脏中
,

药物须经受不同程度的代谢以后才能进入体循环
。

这种首次通过肝脏的作用
,

对于那些肝脏代�谢

为活性较差或失活的药物来讲
,

在治疗上具有很重要的意义
。

�十八 � �
、

分布容积是一种 “表观容积
” �� � �

,

通常是以血液为参考隔室进行测定的
。

这是因为

血液隔室便于采样
。

这种关系可由下式计算
�

� � 二 � � � � �

这里的� � 二体内原形药物的总星
, � � 二 血药浓度

如果药物在分布容积中的浓度等于� �
,

那么由上式计算出的表观容积就是被吸收的药物所必 需 占有

的总容积
。

已知某一特殊药物的分布容积
,

就可以通过测量血药浓度来计算出任一时刻体内药物的总且
,

因为� � 二 � �
。

� �
。

�十九 � �
、

�二十 � 人
、 “

血一脑屏障
”

对于外来化合物好象起一个脂质膜的作用
,

这种屏障可能是由围绕脑毛

细血管的神经胶质细胞鞘形成的
。

药物的透入速度通常与其油� 水分配系数和在血浆 � � 下的电离程度相

关的
。
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