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①    药物代谢是指药物在体内各种酶的作用下，药物结构发生变化的过程，又称为
生物转化。

    属于机体的排异反应：把外源性物质（包括药物和毒物），通过化学处理，使其

易于排出体外。

    药物代谢的总体方向：代谢物的极性加大，易于排出体外。

1.1   药物代谢的定义
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葡萄糖醛酸结合物

5-(4-羟基苯基)-5-苯乙内酰脲苯妥英
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1.2  药物代谢的类型

药物代谢类型

第Ⅰ 相生物转化

（Ⅰ 相反应）

官能团化反应，在酶的催化下对药物
分子进行氧化、还原、水解和羟化等
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
基和氨基等。

第Ⅱ相生物转化

（Ⅱ相反应）

结合反应，将第Ⅰ相中药物产生的极
性基团与体内的内源性成分，如葡糖
醛酸、硫酸、甘氨酸或谷胱甘肽，经
共价键结合，生成极性大、易溶于水
和易排出体外的结合物。
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1.2  药物代谢的类型
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葡萄糖醛酸结合物

5-(4-羟基苯基)-5-苯乙内酰脲苯妥英

第Ⅰ 相生物转化 第Ⅱ相生物转化



7

1.2  药物代谢的类型

不经历Ⅱ相反应：有些药物可直接发生Ⅰ相反应排出体外；3

不经历Ⅰ相反应：有些药物可直接发生Ⅱ相反应排出体外；2

先Ⅰ相后Ⅱ相反应：一些药物在Ⅰ相反应的基础上发生Ⅱ相反应；1

同时经历Ⅰ相和Ⅱ相反应：一些药物同时进行Ⅰ相和Ⅱ相反应；4

药物可能经历的代谢类型
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01.  代谢失活
   

03

药物代谢的结果

1.3   药物代谢的结果

02.  代谢活化
   

03.  代谢致毒
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与甘氨酸结合

β-氧化
氟哌啶醇体内代谢：

1.3   药物代谢的结果
①    代谢失活（药物代谢多使有效药物转变为低效或无效的代谢物）

①  本品口服后，在肝脏代谢，以氧化
性N-脱烷基反应和酮基的还原反应为
主。

②  代谢产物均无活性。

      代谢物d                                       代谢物c

      代谢物a                     代谢物b
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1.3   药物代谢的结果
①    代谢失活（药物代谢多使有效药物转变为低效或无效的代谢物）
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普萘洛尔体内代谢：
①  与N相连的2个C都有α-H，则有2条脱烷基路线；

②  代谢产物均无活性。

脱烷基路线1

脱烷基路线2

普萘洛尔
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