[image: image1.png]



[image: image2.jpg]EXHER
Www.meds8 com
E¥XNER
www medss.com
E¥NER

W meds6.com

EXHER
Www.meds6.com
E¥XNER
Www.meds6.com
E¥NER
Www med§8.com
E¥NER

www.medss.com

E¥NER

Www.medss.com

EXHER

Www.meds6.com

E¥NER

www.meds8.com

E¥NEME

Www.meds8 com

E¥HEM

Www meds com

E¥HERE

Www.medés com




[image: image1.png]　　　　24小时客服电话：010-82311666　免费咨询热线：4006501888

医学教育网执业西药师：《答疑周刊》2017年第9期
问题索引：

1.【问题】药物的典型官能团对生物活性的影响是怎样的，哪些是增加药物水溶性的？
2.【问题】药物的生物转化通常分为二相，分别包括哪些？如下题，如何解答？
具体解答：

1.【问题】药物的典型官能团对生物活性的影响是怎样的，哪些是增加药物水溶性的？
典型官能团对生物活性的影响总结如下表。[医学教育网原创]
	官能团
	对生物活性的影响
	举例

	烃基
	改变溶解度、解离度、分配系数，位阻↑，稳定性↑
	环己巴比妥引入甲基→海索比妥，不易解离

	卤素
	影响电荷分布、脂溶性及作用时间
	安定作用：氟奋乃静＞奋乃静

	羟基
	增强与受体结合力，水溶性↑，改变活性
	（1）脂肪链上：活性和毒性下降

（2）芳环上：酸性、活性和毒性增强
（3）酰化/酯化/成醚：活性降低

	巯基
	形成氢键能力比羟基低，但脂溶性高，更易吸收
	解毒药：与重金属形成不溶性硫醇盐

	醚和硫醚
	醚类在脂-水交界处定向排布，易通过生物膜
	不同点：硫醚类可氧化成亚砜或砜，极性↑

	磺酸、羧酸和酯
	引入磺酸基使水溶性、解离度↑，不易吸收，仅有磺酸基一般无活性

引入羧酸水溶性解离度较磺酸小
	羧酸成酯：脂溶性↑，易吸收
酯类前药：增加吸收，减少刺激

	酰胺
	增强与受体的结合能力
	构成受体或酶的蛋白质和多肽结构中含有大量的酰胺键

	胺类
	N上未共用电子：碱性、氢键接受体（与多种受体结合）
	（1）活性：伯胺＞仲胺＞叔胺

（2）季铵：作用强，水溶性大，难透过生物膜，无中枢作用


一般常见的可增加药物水溶性的基团有羟基、羧基、磺酸基、季铵基团等。
2.【问题】药物的生物转化通常分为二相，分别包括哪些？如下题，如何解答？
属于药物代谢第Ⅱ相反应的是

A.氧化 

B.羟基化 

C.水解  

D.还原  

E.乙酰化

【答案】E

【解析】药物的生物转化通常分为二相：第I相生物转化，也称为药物的官能团化反应，是体内的酶对药物分子进行的氧化、还原、水解、羟基化等反应，在药物分子中引入或使药物分子暴露出极性基团，如羟基、羧基、巯基、氨基等。[医学教育网原创]第Ⅱ相生物结合包括与葡萄糖醛酸的结合、与硫酸的结合、与氨基酸的结合、与谷胱甘肽的结合、乙酰化结合和甲基化结合。
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