
《简明药物化学》课程简介及教学大纲

课程名称（汉）：简明药物化学

课程名称（英）：Concise Medicinal Chemistry
课程代码： 622113071
课程类型：专业教育平台专业核心课程，必修课
适用对象：制药工程专业，三年级，普通本科
学时/学分：32学时/2学分

先修课程：有机化学（上）、有机化学（下），生物化学
方案版本：2022版

一、课程简介（150—200字）

1.中文简介

《简明药物化学》是制药工程专业本科学生必修的专业课之一，在专业教学计划中占有重要的地位。它是一门关于药物发现、发展和确证，并在分子水平上研究药物作用方式的一门学科。本课程以化学药物为重点，主要内容包括化学药物的结构、理化性质、药理活性、不良反应、合成方法等，为药品生产、剂型选择与制剂工艺、分析检验、贮藏保管等奠定化学基础，为合理正确的临床用药提供必要的化学理论根据。
2.英文简介
Concise Medicinal Chemistry is one of the compulsory professional courses for undergraduates majoring in pharmaceutical engineering in the school of pharmacy, which plays an important role in the teaching program. It is a discipline that studies drug discovery, development, confirmation, and studies the approaches of drug effects at the molecular level. Focusing on chemical drugs, the main content of this course is the structure, physicochemical properties, pharmacological activities, adverse reactions and synthetic methods of chemical drugs. It lays the chemical foundation for pharmaceutical production, dosage form and preparation procedure, quality checking and storage, provides the necessary chemical theoretical basis for reasonable and correct clinical use of drugs.

二、课程的性质与任务
通过本课程的学习，使学生掌握临床药物分类；重要药物的化学结构、以及重要理化性质、药理活性、不良反应；熟悉典型药物的合成路线，了解药物化学的理论发展及应用前景。从而为全面掌握制药工程领域其他各学科知识，从事药物生产、质量控制、新药研究与开发等奠定良好的药物化学基础。培养学生初步具有从事药物化学相关工作的能力。
三、课程的教学目标

课程目标1：通过学习各类药物的分类，掌握临床主要药物分类以及各类代表药物的化学结构、药理活性、不良反应、合成方法、临床应用等知识。培养高素质应用型专业药学人才。
课程目标2：基本具备应用药物化学基础专业知识，解决药物的调配、生产、制剂、分析检测、储存保管等实际问题的能力。培养学生做创新药的决心，建立勇于突破的科研精神。拓展全球视野，增强文化自信，为人类健康不懈奋斗。
课程目标3：介绍重点药物的发现史，深入挖掘背后的故事，将一些讲述科学家勇于探索、严谨认真的科研精神的案例引入课堂。将价值引领与专业课知识有机融合，在突出专业技术技能培养的同时，从人格品质、珍爱生命、道德法制、文化自信等方面进行思政教育，实现知识传授与价值引领的统一。
本课程在本专业的人才培养中起到如下作用：

课程目标对制药工程专业毕业要求的支撑关系
	毕业要求
	毕业要求指标点
	课程目标
	支撑权重

	毕业要求1   

工程知识：具有运用数学、自然科学、工程基础和制药工程专业知识解决制药领域复杂的工程问题的能力。
	1.3具有足够的药学知识，清楚制药工程领域的药学背景。
	课程目标1

课程目标2

课程目标3
	0.25

	毕业要求4  

研究：能够基于科学原理并采用科学方法对制药领域复杂工程问题进行研究，包括合理的实验设计、数据分析，并通过对信息的综合解析得到合理有效的结论。
	4.1能够基于药学科学与工程领域的基本原理，通过文献综合、预实验、计算或模拟的方法，调研和分析涉及药品生产、质量控制和产品研发的复杂工程问题的解决方案。
	课程目标1

课程目标2
	0.50

	毕业要求5  

使用现代工具：能够针对制药领域复杂工程问题，开发、选择与使用恰当的技术、资源、现代工程工具和信息技术工具，包括对复杂制药工程问题的预测与模拟，并能够理解其局限性。
	5.3针对复杂工程问题中涉及的具体研究对象，能够根据需求合理选用或开发现代工具，对专业问题进行模拟和预测，并能够分析其局限性。
	课程目标1

课程目标2
	0.25


四、教学内容及其基本要求
	序号
	教学内容
	教学要求
	课程思政、美育融入点
	教学方式
	对应课程目标

	1
	绪论

1、 药物化学的概念；
2、 药物化学学科主要研究内容；
3、 药物化学学科的任务；
4、 我国药物化学的发展；从解放前到现在的发展情况，激发同学们爱国主义情怀
5、 药物化学学科发展的新方向；
六、新药研究与开发的过程和方法。
	一、熟悉药物化学的内容与任务；

二、熟悉新药研究与开发的过程和方法；

三、了解我国药物化学的发展与取得的成就。
	体现不同时期药物研发的方式和获得的巨大成果,教育学生作为药学工作者应该具备不畏艰难、勇于尝试、踏实做事的品质。
	线上线下混合教学
	课程目标1

课程目标3

	2
	镇静催眠药

一、镇静催眠药

（一）镇静催眠药的发展及分类；

（二）镇静催眠药的作用靶标和作用机制；

（三）苯二氮卓类镇静催眠药；

（四）非苯二氮卓类GABAA受体的激动剂。

2、 抗癫痫药

（一）巴比妥类药物；
（二）巴比妥类及其同型药物；
（三）二苯并氮杂卓类药物。
	一、掌握苯二氮卓类药物结构特点；阐述作为结构非特异性药物的巴比妥类药物中，作用强度和起效快慢与理化性质有关，而作用时间维持长短与代谢过程有关；典型药物：地西泮，奥沙西泮，佐匹克隆，艾司唑仑，苯巴比妥；

二、熟悉苯二氮卓类药物体内代谢；苯二氮卓类药物及其研究进展； 

三、了解新型结构的镇静催眠药。
	通过学习第一个苯二氮类镇静催眠药物“利眠宁”的发现过程，让学生了解利眠宁是凭着研究人员高度敬业的职业精神被发现的。通过这些科学家鲜活动人的故事，传递给学生坚持不懈、严谨认真的精神，对于学生人格品质的提升具有极大的影响意义。
	线上线下混合教学
	课程目标1

课程目标2



	3
	神经精神疾病治疗药物

一、经典的抗精神病药物

（一）吩噻嗪类；

（二）硫杂蒽类；

（三）丁酰苯类及其类似物；

（四）苯甲酰胺类；

（五）二苯二氮卓类及其衍生物。

二、非经典的抗精神病药物

三、抗抑郁药

（一）单胺氧化酶抑制剂；

（二）去甲肾上腺素重摄取抑制剂；

（三）选择性5-羟色胺重摄取抑制剂。
	一、掌握吩噻嗪类药物结构特点；盐酸氯丙嗪的合成；典型药物：盐酸氯丙嗪、氯氮平、氟哌啶醇、盐酸阿米替林；

二、了解抗抑郁药的研究进展。
	
	线上线下混合教学
	课程目标1

课程目标2



	4
	镇痛药

一、吗啡案例，及其衍生物

二、合成镇痛药

（一）吗啡烃类及苯并吗喃类；

（二）哌啶类；

（三）氨基酮类。
	一、掌握镇痛药物吗啡的结构特点，及重点药物吗啡、盐酸哌替啶、枸橼酸芬太尼、海洛因、盐酸美沙酮、可待因、喷他佐辛；

二、掌握盐酸哌替啶的合成；

三、了解吗啡类药物的结构改造；
	通过由阿片到吗啡的发现过程介绍，让学生了解吗啡和海洛因，教育学生千万不能为图一时之快沾染毒品，要珍爱生命,远离毒品，树立正确的人生观和价值观。
	线上线下混合教学
	课程目标1

课程目标2

	5
	非甾体抗炎药

一、非甾体抗炎药的作用机制

二、解热镇痛药

（一）苯胺类；

（二）水杨酸类；阿司匹林案例

（三）吡唑酮类。

三、非甾体抗炎药

（一）非选择性的非甾体抗炎药；

（二）选择性的环氧合酶抑制剂。
	一、掌握本章重点结构：扑热息痛、阿司匹林、吲哚美辛、布洛芬、双氯芬酸钠；

二、掌握布洛芬的合成；

三、熟悉选择性COX抑制剂的研究进展。
	阿司匹林作为解热镇痛药的代表，是老药新用的经典例子，体现了追求卓越的创新精神。阿司匹林、布洛芬等经典药物的合成路线中，充分体现了绿色的化学反应，符合当今时代的主题——绿水青山就是金山银山。罗非昔布的下市事件也说明了要不断强化不良反应报告制度，逐渐培养更高的职业道德和法制意识。
	线上线下混合教学
	课程目标1

课程目标2

	6
	抗变态反应药物

一、组胺H1受体拮抗剂和抗变态反应药物

（一）经典的H1受体拮抗剂；

（二）非镇静H1受体拮抗剂。


	一、掌握典型药物：H1受体拮抗剂西替利嗪、苯海拉明、氯苯那敏、赛庚啶；掌握马来酸氯苯那敏的合成；

二、熟悉H1受体拮抗剂的代谢方式：阿司咪唑→诺阿司咪唑；特非那定→非索那定；氯雷他定→地氯雷他定；

三、了解H1受体拮抗剂的其他常用药物。
	
	线上线下混合教学
	课程目标1

课程目标2

	7
	消化系统药物

一、抗溃疡药物

（一）H2受体拮抗剂抗溃疡药物；

（二）质子泵抑制剂，奥美拉唑案例。

二、胃动力药物和止吐药

（一）胃动力药；

（二）止吐药。
	一、掌握典型药物：H2受体拮抗剂西咪替丁、雷尼替丁、法莫替丁；质子泵抑制剂奥美拉唑。

二、了解H2受体拮抗剂、质子泵抑制剂的其他常用药物。
	从西咪替丁的发现史，同学们可以了解到新药发现的不易，需要经历很多次的失败，从失败中不断总结经验，分析原因，纠正错误，继续前行。
	线上线下混合教学
	课程目标1

课程目标2

	8
	降血糖药物

一、降血糖药物

（一）胰岛素及其类似物： 胰岛素；

（二）胰岛素分泌促进剂；

（三）胰岛素增敏剂；

（四）α-葡萄糖苷酶抑制剂；

（五）二肽基肽酶-4抑制剂；

（六）钠-葡萄糖协同转运蛋白2抑制剂。
	一、掌握降糖药的分类及代表性药物胰岛素、甲苯磺丁脲、格列吡嗪、瑞格列奈、二甲双胍、马来酸罗格列酮；

二、了解糖尿病，以及临床常见药物。
	中国科学家首次人工合成结晶牛胰岛素，这是我国科学工作者们不畏艰难、刻苦钻研的结果，可以激发学生的学习兴趣和学习动力。降糖药物二甲双胍的发现，也体现了培养创新思维的重要性。
	线上线下混合教学
	课程目标1

课程目标2

	9
	作用于肾上腺素能受体的药物

一、拟肾上腺素药物

（一）肾上腺素；

（二）麻黄碱；

（三）α受体激动剂：去甲肾上腺素、可乐定；

（四）选择性β受体激动剂：异丙肾上腺素、 多巴酚丁胺、沙丁胺醇、克仑特罗。

二、抗肾上腺素药物

（一）α受体阻断剂；

（二）β受体阻断剂的发展、结构与分类及代表药物。
	一、掌握肾上腺受体及肾上腺素能药物的定义及分类；儿茶酚胺的内源性合成及代谢过程；肾上腺素及麻黄碱；可乐定、多巴酚丁胺、沙丁胺醇；

二、熟悉抗肾上腺素药的分类；非选择性及选择性α受体阻断剂；β受体阻断剂的发展；普萘洛尔的合成及作用。
	以“瘦肉精”为例，在课堂上告诫学生，作为制药人，应以保障老百姓的生命与健康为己任，严格遵守 GMP 和工艺流

程，不偷工减料，确保药品质量和疗效。不去合成和贩卖“瘦肉精”类化合物，坚决抵制相关违法活动。积极应用先进的检测技术，建立灵敏可靠的检测方法，争取在该类商品流入市场前能被

检出，不让不法分子有可乘之机，用自己所学的知识和技术维护百姓食品安全，保障人民身体健康。
	线上线下混合教学
	课程目标1

课程目标2

	10
	抗高血压药物

一、抗高血压药物的发展

二、抗高血压药的分类

（一）交感神经药物

（二）血管扩张药

（三）影响肾素-血管紧张素-醛固酮系统的药物

1．ACEI，卡托普利案例
2．ATII拮抗剂，氯沙坦案例
（四）钙拮抗剂
	一、掌握ACEI、血管紧张素II受体拮抗剂、钙通道拮抗剂抗高血压药物及代表性药物；

二、了解临床常见药物；

三、熟悉抗高血压药物的分类；作用于中枢的降压药、作用于神经末梢的降压药利血平、神经节阻断药、血管扩张药钾通道调节剂及NO供体药物。
	从NO作为明星分子的重要角色到强心苷药物中毒病例，从他汀类药物的研发历程到慢性病防治政策解读，从抗凝药华法林的蓄积毒性解析到利多卡因的特性，这些都充分体现了坚定不移、百折不挠的信念，服务于老龄社会的责任与担当，安全有效用药和研究药物副作用的不断探索，以及寻找安全范围大、治疗指数大药物的社会需求。
	线上线下混合教学
	课程目标1

课程目标2

	11
	心脏疾病药物和血脂调节药

一、强心药

二、抗心律失常药

三：抗心绞痛药

四：降脂药

HMG-CoA还原酶抑制剂
	一、掌握抗心律失常药的分类及作用机制；I-IV类抗心律失常药的代表性药物；硝酸酯类及亚硝酸酯类药物；

二、掌握HMG-CoA还原酶抑制剂代表性药物及特征结构；

三、熟悉临床常用其他类药物 
	
	线上线下混合教学
	课程目标1

课程目标2

	12
	甾体激素药物

一、概述

二、雌激素及抗雌激素药： 

三、雄激素，同化激素及抗雄性激素药

四、孕激素及抗孕激素药

五、肾上腺皮质激素
	一、掌握肾上腺皮质激素类典型药物：地塞米松，氟轻松等；

二、掌握雄激素、雌激素和孕激素类与药物结构特点及临床代表性药物；

三、熟悉相关药物的研究进展。
	通过学习糖皮质激素药物地塞米松，教育学生辩证认识药物的适应症和毒副作用，树立正确的用药观，更好的用唯物主义科学世界观解决问题。
	线上线下混合教学
	课程目标1

课程目标2

	13
	抗生素

一、β-内酰胺类抗生素，青霉素案例，激发同学们投身医药事业的决心
二、四环素类抗生素

三、氨基糖苷类抗生素

四、大环内酯类抗生素

五、其他抗生素

氯霉素
	一、掌握重点药物：青霉素、阿莫西林、头孢氨苄、克拉维酸、舒巴坦、红霉素、阿齐霉素、氯霉素。

二、掌握青霉素类、头孢菌素类等抗生素的结构特点；

三、掌握半合成青霉素和半合成头孢菌素的主要合成方法。
	通过介绍弗莱明发现青霉素的过程，教育学生在今后的工作中，要时刻保持严谨的科学态度，认真对待每个细节，全面分析和探讨问题。
	线上线下混合教学
	课程目标1

课程目标2

	14
	合成抗菌药

一、合成抗菌药

（一）磺胺类抗菌药物及抗菌增效剂

（二）喹诺酮类抗菌药

（三）恶唑烷酮类抗菌药

二、抗结核药物

（一）合成抗结核药物

（二）抗结核抗生素

三、合成抗真菌药

（一）作用于真菌膜上麦角甾醇的药物

（二）麦角甾醇生物合成抑制剂--唑类抗真菌药

（三）角鲨烯环氧化酶抑制剂
	一、掌握重点药物磺胺甲噁唑、诺氟沙星、异烟肼、氟康唑、甲氧苄啶；环丙沙星的合成；

二、了解喹诺酮药物的各种分类、结构特点、作用机制；磺胺类药物的作用机制；唑类抗真菌药物的作用关系。
	
	线上线下混合教学
	课程目标1

课程目标2

	15
	抗病毒药

一、抗非逆转录病毒药物

（一）干扰病毒复制初始时期的药物

（二）干扰病毒核酸复制的药物

（三）抑制核糖体翻译的药物

二、抗逆转录病毒药物

（一）逆转录酶抑制剂

（二）HIV蛋白酶抑制剂

（三）整合酶抑制剂
	一、掌握重要药物的结构及药理作用：金刚烷胺、碘苷、阿昔洛韦、利巴韦林、齐多夫定、埃替格韦。

二、熟悉阿昔洛韦的结构改造：地昔洛韦、伐昔洛韦、喷昔洛韦。
	2020 年新冠病毒流行，全国各地的医务工作者不顾个人安危，奔赴抗疫前线，与病毒作斗争，与死神赛跑，用青春和热血栓释了医者仁心、生命至上的从业信念，是药学生学习的榜样。制药人和医务工作者一样，肩负着守卫人民健康的使命，应将百姓的生命和健康放在首位，保障用药安全、维护人体健康，这是药学职业道德的首要原则。制药人需秉承高尚的职业道德和家国情怀，制好药、制良心药，不为利益所驱使，以价廉、质优的药品服务于社会，使中国普通老百姓能看得起病，吃得起药，提高百姓生活幸福指数，构建和谐健康大产业。
	线上线下混合教学
	课程目标1

课程目标2

	16
	抗肿瘤药物

一、直接作用于DNA的药物

（一）烷化剂，环磷酰胺案例
（二）金属铂络合物

（三）博来霉素类

（四）作用于DNA拓扑异构酶的药物

二、干扰DNA合成的药物

（一）叶酸拮抗物

（二）嘧啶拮抗物

（三）嘌呤拮抗物

三、作用于结构蛋白的药物

（一）抑制微管蛋白聚合的药物

（二）抑制微管蛋白解聚的药物
	一、掌握本章重点药物：环磷酰胺、顺铂、氟尿嘧啶、巯嘌呤、甲氨蝶呤、，各种天然化合物的特征结构类型（喜树碱类、紫杉醇类、长春碱类等）

二、掌握烷化剂的作用机理，SN1和SN2

三、掌握环磷酰胺选择性烷化作用机理和合成

四、熟悉抗代谢药物的作用机理

五、了解抗肿瘤药物的新靶点和研究进展
	通过介绍氮芥类药物的起源，使学生了解战争毒气芥子气，教育学生铭记历史、珍惜和平，为生活在繁荣富强的祖国而骄傲。
	线上线下混合教学
	课程目标1

课程目标2


五、各教学环节学时分配

	知识模块
	教学内容
	教学环节及学时

	
	
	讲授课
	习题课
	讨论课
	合计

	绪论
	绪论
	2
	
	
	1

	具体治疗药物
	镇静催眠药
	2
	
	
	2

	
	神经精神疾病治疗药物
	2
	
	
	2

	
	镇痛药
	2
	
	
	2

	
	非甾体抗炎药
	2
	
	
	2

	
	抗变态反应药物
	2
	
	
	2

	
	消化系统药物
	2
	
	
	2

	
	降血糖药物和骨质疏松治疗药物
	2
	
	
	2

	
	作用于肾上腺素能受体的药物
	2
	
	
	2

	
	抗高血压药物和利尿药
	2
	
	
	2

	
	心脏疾病药物和血脂调节药
	2
	
	
	2

	
	甾体激素药物
	2
	
	
	2

	
	抗生素
	2
	
	
	2

	
	合成抗菌药
	2
	
	
	2

	
	抗病毒药
	2
	
	
	1

	
	抗肿瘤药物
	2
	
	
	2

	合计
	32


六、教学建议

简明药物化学课程为制药工程专业最重要的专业课程之一，修读建议：

1.及时预习与复习；

2.课程内容涉及大量结构式和合成方法，与有机化学、药物合成反应等已修课程紧密结合；

3.课程内容涉及同学期学习的药理学、药物分析等课程内容，结合学习；

4.每个章节学习完毕之后，按照结构类别或者作用靶点，以树状图形式进行知识点梳理归纳，帮助记忆理解。

七、考核评价方法及其基本要求

	考核
环节
	建议分值
	考核/评价细则
	对应课程

目标

	平时成绩
	40
	在线作业、讨论、测试、问卷等参与程度，给出分数
	课程目标1

课程目标2

课程目标3

	期末考试
	60
	闭卷考试，依据答题情况给出分数
	课程目标1

课程目标2


成绩评定总则：以百分制计算总成绩，其中平时成绩占总成绩的40%，期末考试成绩占60%。总成绩满分100分，60分即获得该课程学分。

八、教材与主要教学参考资源
教材：

1.《药物化学》，尤启冬主编，化学工业出版社，2016年1月，第三版。 

教学参考资源：

1.《基础药物化学》，周合成主编，科学出版社，2017年1月，第一版

2.《药物化学》，尤启冬主编，人民卫生出版社，2016年1月，第八版。

3. http://www.icourses.cn/coursestatic/course_2483.html
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审核者：刘宗亮
批准者：王洪波

