

药物化学 

一．选择题 
最佳选择题

第一个全合成的单环-β-内酰胺类抗生素类为：（    ）。
A．舒巴坦         B．氨曲南        C．诺卡霉素A         D．舒他西林

脂肪氮芥的作用机理是：（       ）。
A．形成乙撑亚胺正离子       B．形成碳正离子

C．形成环氧乙烷             D．形成羟基化合物

对氟尿嘧啶的描述，正确的是：（       ）。
A．用硫代硫酸钠作稳定剂                 B．在碱水中稳定

C．在空气中稳定                         D．副作用极小

睾丸素口服无效，要得到可口服的方法是：（       ）。
将17β-OH酯化  B. 将17β-OH氧化  C.引入17α-甲基  D. 引入17α-乙炔基

下列官能团具还原性的是（      ）。
A.酮基          B.甲酮基            C. α-醇酮基            D.末端炔基

下列哪个药物分子中不含有羧基：（      ）。
阿司匹林      B．布洛芬       C．氟灭酸       D．安乃近                                                           

(二)任意选择题 ：

下列药物中哪些具有二酰亚胺结构（      ）。
A．苯巴比妥    B．苯妥英钠      C．地西泮      D．青霉素

以下哪些说法不正确（      ）。
A.具有相同基本结构的药物，它们的药理作用一定相同

B.具有相同基本结构的药物，它们的药理作用可能相同，也可能不相同

C.具有相同基本结构的药物，它们的药理作用强弱与取代基没有关系

D.具有相同基本结构的药物，它们异构体的药理作用也相同

前体药物原理常用的结构修饰方法有：（     ）。
成盐  B．成酯  C．醚化  D．成酰胺

通过结合反应（又称第二相反应）可以使药物（     ）。
A．极性增大    B．易溶于水      C．易排泄    D．增加疗效

能够延缓或阻止药物自动氧化的是：（      ）。
A.加入微量金属离子           B.加入EDTA-2Na 

C.避光保存                   D.加入适当氧化性强于药物的物质

属β-受体阻断剂的药物有：（      ）。
A、阿替洛尔      B、硝酸甘油      C、普萘洛尔      D、维拉帕米

雷米封结构中具肼基，可与其发生反应的试剂有（     ）。
A.硝酸银         B. 硫化钠        C. 香草醛        D. 碱

头孢菌素类和青霉素相比，具（       ）。
A．稳定性高        B．对酸和霉稳定     C．抗菌作用强      D．无交叉过敏反应

青霉素要用半合成品是因为：（    ）。
A.6-氨基青霉烷酸的作用好             

B.为了克服青霉素的一些缺点

可以改变側链结构，使半合成品耐酸耐酶

半合成品可延长体内作用时间

氮芥类抗肿瘤药的载体部分的功能是（    ）。
A．降低毒性     B．提高稳定性         C．改善体内过程          D．提高选择性

α-醇酮基能发生的反应有（       ）。
与斐林试剂显色  B.与碱性四氮唑显色  C.与亚硝酰铁氰化钠显色  D.与FeCl3显色

下列哪些药物是前药：（      ）。
A、环磷酰胺       B、非那西丁      C、氯贝丁酯      D、炔雌醇

下列具酸碱两性的药物是：（     ）。
A.吗啡           B.磺胺嘧啶        C.青霉素         D.苯妥英钠

甾体药物性质中有下列哪些反应：（     ）。
A．羰基反应     B．甲基酮和亚甲基酮的反应  C．聚合反应  D．羟基的异羟肟酸铁反应

二．判断题： 
1．结构非特异性药物可用结构通式来表示。（      ）

2．加入适当还原性弱于药物的物质能够延缓或阻止药物自动氧化。 （       ）

3. 己烯雌酚顺反异构体具有相同的活性。 （      ）

4. 氯霉素的化学结构中有两个手性碳原子,4个旋光异构体,其有效构型为1R，2S（+）型。（    ）

5. 甾类激素药物分子结构中都存在C=C-C=C和C=C-C=O共轭系统，所以它们的红外光谱非常相似，

缺乏专属性。（     ）

6. 喹诺酮类药物是当今抗感染药物最活跃的研究领域之一。（       ）

7. 肾上腺皮质激素的共同特点是17-位有羟甲基酮。（      ）

8. 磺胺类药物的抗菌作用是由于它能对抗细菌生长所必须的叶酸的组成部分—对氨基苯甲酸。（      ）

9. 氯氮卓为第一个发现使用的苯并二氮杂卓类药物。（      ）
10. 药物的杂质可由制备和储存中来。（       ）

三、填空题：（ 
1．半合成青霉素可分为              、                  和             三类。

2．药物的变质反应有多种，其中常见的有                和                      。

3．当化合物分子中引入另外基团时，可使溶解性能发生变化，引入磺酸基、羧基时，可使其     增加，引入卤素、硝基时，可使其           增加。

H2受体拮抗剂从结构类型可分为              、              和               三类。

四、名词解释：（ 
1. 抗生素     

2. 蛋白同化活性  

3. Ⅱ相代谢    

4. 抗代谢抗肿瘤药

五．写出下列药物的结构并说出主要药理作用 
阿司匹林                          2.阿莫西林  

磺胺嘧啶                          4.可的松或17α，21-二羟基-孕甾-4-烯-3，11，20-三酮，
六．简答（ 
从现代科学的角度分析将阿司匹林制成钙盐，是否能降低胃肠道的副作用？（ 
从抗代谢角度叙述磺胺类药物的结构与活性的关系？（ 
七．综合题（ 
吗啡的全合成代用品按化学结构可分为哪几种结构类型，试写出吗啡类镇痛药的构效关系要点。以苯乙腈为原料合成哌替啶。
药物化学复习资料：

一、选择题(一)单选题
1．B． 2．A．  3．C． 4.C.   5. C.  6．D．                                                         
(二)任意选择题(选2～4个选项,错选不给分,少选得0.5分)：
7．A B．   8．A.C.D．   9. B C D．    10．A B C．11．B. C.        12．AC     13.  A. C.     14．AB D．   15．B.C. 16 .A .B.C.D．    17. A. B.    18． A、B    19．A. B.       20.A．B．D．

二、判断题 

 1．W  2．W  3. W  4.W  5.W  6.R  7. R   8. R  9.R  10.R

三、填空题

1）耐酸青霉素 （2）口服青霉素（3）耐酶青霉素（或广谱青霉素） （4）氧化  （5）水解

（6）亲水性     （7）亲酯性    （8）咪唑类        （9）呋喃类        （10）噻唑类

四、名词解释

1. 抗生素： 由微生物（包括细菌、真菌、放线菌属）或高等动植物在生活过程中所产生的具有抗病原体或其它活性的一类次级代谢产物，能干扰其他生活细胞发育功能的化学物质。    

2. 蛋白同化活性：是一种能够够促进细胞的生长与分化，使肌肉扩增，甚至是骨头的强度与大小的甾体激素。
3. Ⅱ相代谢： 第二相反应是结合反应，指药物或其第一相代谢物与内源性结合剂的结合反应。结合后药物毒性或活性降低、极性增加而易于被排出。   

4. 抗代谢抗肿瘤药：通过抑制DNA合成所必需的叶酸、嘌呤、嘧啶及嘧啶核苷途径，从而抑制肿瘤细胞的生存和复制所必需的代谢途径，导致肿瘤细胞死亡。 

五、

阿司匹林   解热镇痛药     2.阿莫西林   抗生素
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磺胺嘧啶   抗菌药        4.可的松或17α，21-二羟基-孕甾-4-烯-3，11，20-三酮，
                              糖皮质激素（抗炎，抗毒，抗休克和抗过敏等作用）
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六、简答

1、阿司匹林长期服用会引起胃肠道出血，这主要是由于前列腺素对胃黏膜具有保护作用，而阿司匹林抑制了前列腺素的生物合成，使得黏膜易于受到损伤。故将阿司匹林制备成盐，如钙盐并不能降低胃肠道副作用。

2、答：磺胺类药物作为抗代谢物替代对氨基苯甲酸参与细菌的四氢叶酸的合成，磺胺类药物在结构和电性与对氨基苯甲酸相似。如果改变其相似性则抗菌活性降低，反之保持其相似性则保持抗菌活性。
七、综合题
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