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Chapter 1 藥物的作用原理 

Ｉ.藥物動力學（pharmacokinetics） 

藥物之吸收、分布、代謝及排泄。 

壹、藥物的吸收（Absorption） 

一、藥效出現 

二、容易被動穿過細胞膜的藥物特性 

（一）分子量小。 

（二）脂溶性高。 

（三）不帶電荷。 

（四）非極性。 
 _________________________________________________________________________________  

§ 試題 § 

（ ）1. 下列何種性質之藥物最容易被吸收： 

(A) 高水溶性 

(B) 四級銨類 

(C) 高解離度 

(D) 高脂溶性 
 _________________________________________________________________________________  

解答 

1 

D 
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三、藥物吸收與酸鹼值（pH）關係 

（一）弱酸性的藥物 

1. HA
←
→

H
+＋A

-。 

2. 弱酸性藥物在酸性環境下容易吸收。 

3. 例如阿斯匹靈（Aspirin）為乙醯水楊酸，屬於弱酸性藥物，在胃中酸性環境

下，容易吸收。 

4. 弱酸性藥物在鹼性環境下不容易吸收。 

（二）弱鹼性的藥物 

1. HB
+←

→
H

+＋B。 

2. 弱鹼性藥物在酸性環境下不容易吸收。 

3. 弱鹼性藥物在鹼性環境下容易吸收。 

4. 例如安非他命（Amphetamine）弱鹼性藥物，在腸中鹼性環境下容易吸收。 
 ________________________________________________________________________________  

§ 試題 § 

（ ）1. 下列何者為口服弱鹼性藥品時的主要吸收部位： 

(A) 食道 

(B) 胃 

(C) 小腸 

(D) 大腸 

（ ）2. 有關藥物動力學的敘述何者正確？ 

(A) 酸性的藥物在酸性尿液中較易排出 

(B) 蛋白結合高的藥物比較不易與其他藥物產生交互作用 

(C) 靜脈注射給藥沒有 first-pass effect 

(D) 酸性的藥物主要在小腸內被吸收 
 ________________________________________________________________________________  

解答 

1 2 

C C 
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四、生體可用率（Bioavailability） 

（一）生體可得性：愈高，則效果愈好。 

（二）身體可用率（bioavailability）的敘述 

1. 藥物吸收愈完全，身體可用率愈高。 

2. 藥物若有首渡效應（first-pass effect），則其身體可用率變小。 

3. 可作口服藥物吸收之指標。 
 _________________________________________________________________________________  

§ 試題 § 

（ ）1. 藥物經由下列何種途徑給予時，其生體可用率（bioavailability）最小？《專》 

(A) 口服 

(B) 靜脈注射 

(C) 直腸塞劑 

(D) 吸入劑（inhalation） 

（ ）2. 下列有關身體可用率（bioavailability）的敘述，何者錯誤？《專》 

(A) 藥物吸收愈完全，身體可用率愈高 

(B) 藥物若有首渡效應（first-pass effect），則其身體可用率將變小 

(C) 口服之身體可用率大於注射給藥之身體可用率 

(D) 可作為口服藥物吸收之指標。 

（ ）3. 下列給藥途徑之敘述中，何者正確？《專》 

(A) 口服比靜脈注射之生體可用率為高 

(B) 舌下給藥可避免肝臟之首渡效應（first-pass）jrss bbh 

(C) 直腸給藥之首渡效應低於經皮下（transdermal）吸收給藥 

(D) 經皮下吸收給藥可縮短藥物作用時間 

（ ）4. 下列敘述何者正確？《專》 

(A) 酸化的尿液有利於酸性藥物的排出 

(B) 靜脈注射藥物的生體可用率為 100% 

(C) 脂溶性高的藥物不容易進入腦中 

(D) 與血中蛋白結合力高的藥物較穩定，不容易與其他藥物有交互作用 
 _________________________________________________________________________________  

解答 

1 2 3 4 

A C B B 
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貳、藥物的分布（Distribution） 

一、藥效時間 

二、 

游離態藥物 結合態藥物 

可分布組織 不可離開血管 

可產生藥效 不產生藥效 

可代謝 不易代謝 

腎臟排除 不可排除 

（一）酸性藥物與白蛋白（Albumin）結合，鹼性藥物與α酸性醣蛋白（α-acid glycoprotein）

結合。 

（二）藥物血漿蛋白結合比例高，結合態藥物不易離開血管，受限於血漿，分布體積

小。 

（三）藥物脂溶性高，容易穿過細胞膜而進入身體各組織甚至進入細胞內，分布體積

較大。 

（四）血漿蛋白可延長藥物的作用時間。 

（五）當游離態藥物代謝排除後，結合態藥物可逐漸釋出游離藥物繼續作用。 

（六）增加藥物分布體積會使藥物的半衰期延長。 

（七）血腦壁障（Blood-Brain Barrier；B.B.B.） 

脂溶性高的藥容易通過 B.B.B.，水溶性高的藥物不易通過 B.B.B.而進入腦組織。 
 ________________________________________________________________________________  

§ 試題 § 

（ ）1. 下列何者在血液中最易與酸性藥物結合？ 

(A) α-1-Acid glycoprotein  (B) Fibronectin 

(C) albumin   (D) Platelet 

（ ）2. 下列何種特性，使藥物易於通過血腦屏障（Blood-brain barrier）產生療效？《專》 

(A) 高解離度   (B) 高水溶性 

(C) 高蛋白結合  (D) 高脂溶性 
 ________________________________________________________________________________  

解答 

1 2 

C D 
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參、藥物的代謝（Metabolism） 

一、藥效時間 

二、人體藥物代謝的主要器官是肝臟，肝臟具有多種代謝酵素。 

（一）高水溶性的藥物很容易由腎臟尿液中排出，但脂溶性藥物則不容易，這是因為

脂溶性藥物細胞膜通透性高，會由腎小管再吸收到體內。藥物在肝臟進行代謝

可增加藥物的水溶性。 

（二）肝臟代謝可分為第一相與第二相 

第一相反應

（PhaseⅠ） 

部分肝臟酵素可催化化學反應，利用氧化、還原與水解反應改變藥

物官能基，增加藥物水溶性。 

第二相反應

（PhaseⅡ） 

部分肝臟酵素催化水溶性高的分子如尿甘酸（Glucuronic acid）、硫

酸（Sulfuric acid）與乙酸（Acetic acid）等，與藥物產生結合作用

（conjugation），藉此增加藥物的水溶性。 

（三）具代謝酶抑制作用：單胺氧化酶抑制劑。 

（四）具代謝酶誘導作用：酒精、巴比妥酶鹽。 
 _________________________________________________________________________________  

§ 試題 § 

（ ）1. 下列有關藥物代謝之敘述中，何者不正確？《專》 

(A) 肝臟是藥物代謝之最主要器官 

(B) PhaseⅠ之反應通常把藥物轉變成極性更低之代謝物 

(C) PhaseⅡ之反應包括結合（conjugation） 

(D) 混合功能氧化酵素之活性需要 NADPH 與氧分子 

（ ）2. 下列何者是 phaseⅡ的代謝反應？《專》 

(A) 氧化（oxidation） 

(B) 接合（conjugation） 

(C) 還原（reduction） 

(D) 水解（hydrolysis） 
 _________________________________________________________________________________  

解答 

1 2 

B B 

  


