生物药剂与药物动力学复习资料

一、单项选择题

1、下列叙述错误的是 （  D   ）

A、生物药剂学是研究药物在体内的吸收、分布、代谢与排泄的机理及过程的边缘科学 

B、大多数药物通过被动扩散方式透过生物膜 

C、主动转运是一些生命必需的物质和有机酸、碱等弱电解质的离子型等，借助载体或酶促系统从低浓度区域向高浓度区域转运的过程 

D、被动扩散一些物质在细胞膜载体的帮助下，由高浓度向低浓度区域转运的过程 

E、细胞膜可以主动变形而将某些物质摄入细胞内或从细胞内释放到细胞外，称为胞饮 

2、不是药物通过生物膜转运机理的是 （   C   ）

A、主动转运    B、促进扩散    C、渗透作用    D、胞饮作用    E、被动扩散 

3、以下哪条不是被动扩散特征 （   B   ）

A、不消耗能量    B、有部位特异性    C、由高浓度区域向低浓度区域转运 

D、不需借助载体进行转运    E、无饱和现象和竞争抑制现象 

4、下列说法错误的是：（ D    ）。

A、药物吸收部位的pH值对有机弱酸或弱碱类药物至关重要

B、药物从消化道向淋巴系统的转运也是药物吸收的重要途径之一

C、食物也能提高某些药物的吸收率    

D、经淋巴系统吸收的药物亦受肝脏首过效应的影响

5、已知血浆的pH为7.4左右，则下列哪种药物较易通过血脑屏障（  D   ）
A  弱酸性药物    B  强碱性药物    C  强酸性药物    D  弱碱性药物 
6、关于胃肠道吸收下列哪些叙述是错误的 （  C    ）

A、 当食物中含有较多脂肪，有时对溶解度特别小的药物能增加吸收量 

B、 一些通过主动转运吸收的物质，饱腹服用吸收量增加 

C、 一般情况下，弱碱性药物在胃中容易吸收 

D、 当胃空速率增加时，多数药物吸收加快 

E、 脂溶性，非离子型药物容易透国细胞膜 

7、药物剂型对药物胃肠道吸收影响因素不包括 （   E   ）

A、药物在胃肠道中的稳定性  B、粒子大小  C、多晶型  D、解离常数  E、胃排空速率 

8、影响药物胃肠道吸收的生理因素不包括 （      ）

A、胃肠液成分与性质    B、胃肠道蠕动    C、循环系统 

D、药物在胃肠道中的稳定性    E、胃排空速率 

9、一般认为在口服剂型中药物吸收的大致顺序（  A   ） 

A、水溶液＞混悬液＞散剂＞胶囊剂＞片剂  B、水溶液＞混悬液＞胶囊剂＞散剂＞片剂 

C、水溶液＞散剂＞混悬液＞胶囊剂＞片剂 D、混悬液＞水溶液＞散剂＞胶囊剂＞片剂 

E、水溶液＞混悬液＞片剂＞散剂＞胶囊剂 

10、已知某药口服肝脏首过作用很大，改用肌肉注射后 （  A     ）

A. t1/2不变，生物利用度增加          B、t1/2不变，生物利用度减少 

C t1/2增加，生物利用度也增加        D. t1/2减少，生物利用度也减少 

E、t1/2和生物利用度皆不变化 

11、某药物对组织亲和力很高，因此该药物（   A    ） 

A、表观分布容积大    B、表观分布容积小    C、半衰期长 

D、半衰期短          E、吸收速率常数Ka大 

12、下列三种食物的胃排空时间顺序正确的是（ C   ）
A 蛋白质<碳水化合物<脂肪    B蛋白质< 脂肪<碳水化合物
C碳水化合物<蛋白质 <脂肪    D碳水化合物<脂肪<蛋白质
13、关于生物半衰期的叙述正确的是 （  C     ）

A、 随血药浓度的下降而缩短       B、 随血药浓度的下降而延长 

C、 正常人对某一药物的生物半衰期基本相似 

D、 与病理状况无关        E、 生物半衰期与药物消除速度成正比

14、测得利多卡因的生物半衰期为3.0h，则它的消除速率常数为 （ D    ）

A、1.5h-1    B、1.0h-1    C、0.46h-1    D、0.23h-1    E、0.15h-1 

15、某药物的t1/2为1小时，有40%的原形药经肾排泄而消除，其余的受到生物转化，其生物转化速率常数Kb约为 （   E   ）

A、0.05小时-1    B、0.78小时-1    C、0.14小时-1   D、0.99小时-1   E、0.42小时-1 

16、某药静脉注射经2个半衰期后，其体内药量为原来的 （   B   ）

A、1/2    B、1/4    C、1/8    D、1/16    E、1/32 

17、地高辛的半衰期为40.8h，在体内每天消除剩余量的百分之几 （  B   ）

A、35.88%    B、40.76%    C、66.52%    D、29.41%    E、87.67% 

18、假设药物消除符合一级动力学过程，问多少个t1/2药物消除99.9% （     ）

A、4 t1/2    B、6 t1/2    C、8 t1/2    D、10 t1/2    E、12 t1/2 

19、单室模型药物，单次静脉注射消除速度常数为0.2h-1，问清除该药99%需要多少时间 （ B ）

A、12.5h    B、23h    C、26h    D、46h    E、6h 

20、一病人单次静脉注射某药物10mg，半小时血药浓度是多少μg/mL。（已知t1/2=4h,V=60L）（  A ） 

A、0.153    B、0.225    C、0.301    D、0.458     E、0.610

21. 下列说法不正确的是：(   A   ) 
A 药物在唾液中的浓度近似于血浆中的药物总浓度
B 药物及其代谢物的胆汁排泄对分子量要求非常严格
C 给药剂量和剂型对药物代谢的影响主要表现在代谢的饱和现象
D 由肺部吸收后的药物直接进入血液循环，不受肝脏首过效应影响
22. 下列说法不正确的是（  D   ）
A 由于药物的理化性质及用药者生理因素的差异，药物在体内分布是不均匀的   

B 药物从血液向组织器官分布的速度取决于组织器官的血液灌流速度和药物与组织器官的亲和力                      

C 药物在体内分布后的血药浓度与药理作用有密切关系
D 当药物与血浆蛋白高度结合时，表观分布容积大于真实的分布容积

23. 下列说法不正确的是：（  C   ）
A 小肠是弱碱性药物的最佳吸收部位      B 胃空速率慢，可使VB2类药物的吸收增加
C 服药时大量饮水会加速阿司匹林等药物的吸收    

D脂肪类食物可降低难溶性药物溶解度，而影响吸收
24. 下列三种食物的胃排空时间顺序正确的是（ C   ）
A 蛋白质<碳水化合物<脂肪    B蛋白质< 脂肪<碳水化合物
C碳水化合物<蛋白质 <脂肪    D碳水化合物<脂肪<蛋白质
25. 药物从注射剂中的释放速率是药物吸收的限速因素,下面各种注射剂中药物的释放速率排序正确的是（ C   ）
A 水溶液>水混悬液>油溶液>W/O乳剂>O/W乳剂>油混悬液

B 水溶液>水混悬液>W/O乳剂>O/W乳剂>油溶液>油混悬液

 C 水溶液>水混悬液>油溶液> O/W乳剂W/O乳剂>>油混悬液

  D水溶液>水混悬液>W/O乳剂>油溶液>O/W乳剂>油混悬液

26.下列三种食物的胃排空时间顺序正确的是（ C   ）
A 蛋白质<碳水化合物<脂肪    B蛋白质< 脂肪<碳水化合物
C碳水化合物<蛋白质 <脂肪    D碳水化合物<脂肪<蛋白质
二、多项选择题

1、下列叙述错误的是 （ ABD       ）

A、生物药剂学是研究药物吸收、分布、代谢与排泄的经时过程及其与药效之间关系的科学 

B、大多数药物通过这种方式透过生物膜，即高浓度向低浓度区域转运的过程称促进扩散 

C、主动转运是一些生命必需的物质和有机酸、碱等弱电解质的离子型等，借助载体或酶促系统从低浓度区域向高浓度区域转运的过程 

D、被动扩散一些物质在细胞膜载体的帮助下，由高浓度向低浓度区域转运的过程 

E、细胞膜可以主动变形而将某些物质摄入细胞内或从细胞内释放到细胞外，称为胞饮 

2、影响胃排空速率的因素有（ ABC   ）
A、 空腹和饱腹             B、 药物因素                C、 食物的组成与性质  

D、 药物的多晶型           E、 药物的油水分配系数

3、以下哪几条是被动扩散特征（    ACE   ） 

A、 不消耗能量   B、 有部位特异性     C、 由高浓度区域向低浓度区域转运 

D、需借助载体进行转运      E、无饱和现象和竞争抑制现象 

4、以下哪几条是主动转运的特征 （  ABE    ）

A、 消耗能量     B、 可与结构类似的物质发生竞争现象 

C、 由高浓度向低浓度转运    D、 不需载体进行转运     E、 有饱和状态 

5、核黄素属于主动转运而吸收的药物，因此，应该 （  AD    ）

A、反后服用    B、饭前服用    C、大剂量一次性服用 

D、小剂量分次服用    E、有肠肝循环现象 

6、关于胃肠道吸收下列哪些叙述是正确的 （  ABD    ）

A、 大多数脂溶性药物以被动扩散为主要转运方式吸收 

B、 一些生命必需的物质如氨基酸等的吸收通过主动转运来完成 

C、 一般情况下，弱碱性药物在胃中容易吸收 

D、 当胃空速率增加时，多数药物吸收加快 

E、 脂溶性、离子型药物容易透过细胞膜 

7、下列说法正确的是：（ ABCD    ）
A 药物在唾液中的浓度近似于血浆中的药物总浓度  

B 药物及其代谢物的胆汁排泄对分子量要求非常严格
C 给药剂量和剂型对药物代谢的影响主要表现在代谢的饱和现象
D 由肺部吸收后的药物直接进入血液循环，不受肝脏首过效应影响

E 栓剂距肛门口6cm处给药，可免受首过效应影响
8、影响药物胃肠道吸收的生理因素 （   BCE    ）

A、药物的给药途径    B、胃肠道蠕动    C、循环系统 

D、药物在胃肠道中的稳定性    E、胃排空速率

9、下列有关生物利用度的描述正确的是 （   ABC    ）

A、 反后服用维生素B2将使生物利用度提高 

B、 无定形药物的生物利用度大于稳定型的生物利用度 

C、 药物微粉化后都能增加生物利用度 

D、 药物脂溶性越大，生物利用度越差 

E、 药物水溶性越大，生物利用度越好 

10、下列有关药物表观分布容积地叙述中，叙述正确的是 （   ACD      ）

A、 表观分布容积大，表明药物在血浆中浓度小 

B、 表观分布容积表明药物在体内分布的实际容积 

C、 表观分布容积有可能超过体液量    

D、 表观分布容积的单位是升或升/千克   E、 表观分布容积具有生理学意义 

11、可完全避免肝脏首过效应的是 （    ）

A、舌下给药   B、口服肠溶片   C、静脉滴注给药   D、栓剂直肠给药  E、鼻黏膜给药 

12、关于药物动力学中用“速度法”从尿药数据求算药物动力学的有关参数的正确描述是（  ABDE    ） 

A、 至少有一部分药物从肾排泄而消除     B、 须采用中间时间t中来计算 

C、 必须收集全部尿量（7个半衰期，不得有损失） 

D、 误差因素比较敏感，试验数据波动大     E、 所需时间比“亏量法”短 

13、关于隔室模型的概念正确的有 （   AB   ）

A、 可用AIC法和拟合度法来判别隔室模型 

B、 一室模型是指药物在机体内迅速分布，成为动态平衡的均一体 

C、 是最常用的动力学模型 

D、 一室模型中药物在各个器官和组织中的男均相等 

E、 隔室概念比较抽象，有生理学和解剖学的直观性 

14、用于表达生物利用度的参数有 ( ACE)
A、AUC    B、CL    C、Tm    D、K    E、Cm 

15、非线性动力学中两个最基本的参数是 （  DE     ）

A、K    B、V    C、CL    D、Km    E、Vm

三、判断题

1. 蛋白质和多肽类药物不能在肠道吸收。（  ×    ）
2. 无味氯霉素有A、B、C三种晶型及无定型，只有B晶型和无定型是有效的。（   √    ）
3.  抗生素后效应指细菌与抗生素长期接触，当药物被清除后，细菌生长受到持续抑制的效应。（ √ ）

4. 从肾小管分泌的有机酸和有机碱，二者之间会发生相互竞争和抑制作用。（   ×   ）
5. 同一药物其异构体不同则体内分布是有差异的。（   √    ）
6. 法定的溶出度测定方法是转篮法、桨法、小杯法。（       ）
7. 口腔粘膜中以舌下粘膜的渗透性能最强。（   √    ）
8. 药物与血浆蛋白结合是不可逆过程，有饱和现象。（  ×    ）

9. 栓剂距肛门口6cm处给药，大部分经直肠上静脉进入门静脉－肝脏系统，可受到首过效应。（  √     ）
10. 口服大剂量核黄素一般具有低生物利用度的原因是核黄素在胃肠道的溶解度太小。（  ×   ）
11 异构体不同的药物体内分布并无差异。 （ ×  ）
12. 测定药物在血浆中总的药物浓度比测定游离型药物浓度更能反映药物的药理效应强弱。（×）
13. 单室模型中药物在各个器官和组织中的浓度可视为均相等。（×）
14. 胃肠的疾病状态对药物吸收没有影响。（）
15. 口腔粘膜中以舌下粘膜的渗透性能最强。（ √ ）
16. 药物与血浆蛋白结合是不可逆过程，有饱和现象。（ √ ）
17. 药物在体内的吸收、分布和排泄过程统称为转运。（×）
18. 药物溶剂化会影响溶出速度，一般水化物较无水物溶出更慢。（ ）
19. 波动度指稳态最大血药浓度与稳态最小血药浓度之差与平均稳态血药浓度的比值。（×）
20. 抗生素后效应指细菌与抗生素长期接触，当药物被清除后，细菌生长受到持续抑制的效应。（ √ ）
四、名词解释

1、治疗药物监测:（therapeutic drug monitoring,简称TDM）是在药代动力学原理的指导下，应用现代化的分析技术，测定血液中或其他体液中药物浓度，用于药物治疗的指导与评价。
2、生物等效性试验:是指用生物利用度研究的方法，以药代动力学参数为指标，比较同一种药物的相同或者不同剂型的制剂，在相同的试验条件下，其活性成分吸收程度和速度有无统计学差异的人体试验。
3、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,也称第一关卡效应。
4、肾清除率:是指两肾在单位时间(每分钟)内能将多少毫升血浆中所含某种物质完全清除出去，这个被完全清除了某物质的血浆毫升数就称为该物质的肾清除率。
5、肠肝循环:（Enterohepatic Cycling）指由肝脏排泄的药物，随胆汁进入肠道再吸收而重新经肝脏进人全身循环的过程。
6、生物药剂学（biopharmaceutics）是研究药物及其剂型在体内的吸收、分布、代谢与排泄过程，阐明药物的剂型因素，机体生物因素和药物疗效之间相互关系的科学。

7、药物动力学（Pharmacokinetics）是将动力学原理应用于药物的一门边缘学科和交叉学科，即应用动力学原理与数学处理方法，定量描述药物及其它外源性物质在体内动态行为的变化规律

8、吸收（Absorption）：药物从用药部位进入体循环的过程。

9、分布（Distribution）：药物进入体循环后向各组织、器官或者体液转运的过程。

10. 代谢（Motabolism）:药物在吸收过程或进入体循环后，受肠道菌丛或体内酶系统的作用，结构发生转变的过程。

五、简答题

1评价药物生物利用度的参数有哪些?它们各有什么意义？

答：评价生物利用度参数有：

AUC 反映体内药物吸收程度    Cmax  tmax  反映了药物的体内过程

最小有效血药浓度 MEC  和 最小中毒血药浓度 MTC  反映了有效治疗浓度范围

2．简述生物药剂学研究在新药开发中作用。

答： 1）研究药物的理化性质与体内转运的关系，设计新药或提高制剂的质量；

 2）研究剂型、制剂处方和制剂工艺对药物体内过程的影响，设计合理与优质的新剂型；

 3）研究机体的生理功能对药物吸收的影响，设计缓控释制剂；

 4）研究微粒给药系统在血液循环的转运，为靶向给药系统奠定基础；

 5）通过对药物体内过程的研究，研究药物的转运机制、影响药物的吸收因素，开放药物新的给药方法；

 6）研究中药制剂的溶出度与生物利用度，指导中药新药的开放、研制。

3.简述生物药剂学的含义及研究目的。
答:定义:研究药物及其剂型在体内的吸收，分布，代谢，排泄过程，阐明药物的剂型因素、机体的生物因素和药物疗效之间相互关系的科学。

生物药剂学的研究目的：

正确评价药剂质量；设计合理的剂型、处方及生产工艺；为临床合理用药提供科学依据，使药物发挥最佳的治疗作用。

4.简述促进口服药物吸收的方法。

   答：增加药物的溶出速度：增加药物的溶解度，包括制成可溶性盐、制成无定形药物、加入表面活性剂、制成亚稳定型状态，采用亲水性包合材料；增加表面积药物，减小粒径：制成固体分散体、采用微粉化技术。 加入吸收促进剂促进药物透膜吸收。
5.药物的代谢反应有哪些类型？

答：第一相反应，即引入官能团反应，包括氧化、还原和水解三种，是脂溶性药通过反应生成极性基团。第二相反应，即结合反应，是药物或第一相反应生成的代谢产物结构中的极性基团与机体内源性物质反应生成结合物。

6、简述生物药剂学研究在新药开发中作用。

答： 1）研究药物的理化性质与体内转运的关系，设计新药或提高制剂的质量；

 2）研究剂型、制剂处方和制剂工艺对药物体内过程的影响，设计合理与优质的新剂型；

 3）研究机体的生理功能对药物吸收的影响，设计缓控释制剂；

 4）研究微粒给药系统在血液循环的转运，为靶向给药系统奠定基础；

 5）通过对药物体内过程的研究，研究药物的转运机制、影响药物的吸收因素，开放药物新的给药方法；

 6）研究中药制剂的溶出度与生物利用度，指导中药新药的开放、研制。

六、计算题：
1、某单室模型药物给病人快速静脉注射，剂量为150mg，并立即测知其血药浓度为12.5μg/mL，5h后测得血药浓度为7.5μg/mL。试求该病人的（1）V值；（2）t1/2（3）何时血药浓度到达4μg/mL？
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2、已知某单室模型药物，单次口服剂量为0.25g，F=0.7，k=0.07h-1，AUC=700μg·h/mL，试求出（1）表观分布容积。（2）该药t1/2。
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3、某单室模型药物给病人快速静脉注射，剂量为150mg，并立即测知其血药浓度为12.5μg/mL，5h后测得血药浓度为7.5μg/mL。试求该病人的（1）V值；（2）t1/2（3）何时血药浓度到达4μg/mL？
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