
《药物化学》课程简介及教学大纲

课程名称（汉）：药物化学
课程名称（英）： Medicinal Chemistry

课程代码：222010061
课程类型：专业教育平台，专业核心课程模块，必修课
适用对象：药学专业、三年级、普通本科生

学时/学分：64学时/4学分

先修课程：有机化学（上/下），普通化学原理，生物化学与分子生物学
方案版本：2022版

一、课程简介（150—200字）

1.中文简介

《药物化学》是关于药物发现，发展和确证的科学，并在分子水平上研究药物的作用方式。药物化学是以化学药物为研究对象，以化学和生物学的理论和方法为主要手段，研究化学药物的结构、合成方法、稳定性、体内代谢、构效关系、以及寻找新药的基本途径和方法的一门科学。它的任务是为合理正确的临床用药提供必要的化学理论根据，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，并提供探索新药研制与开发的途径和方法。
2.英文简介
“Medicinal chemistry”concerns the discovery, the development, the identification, and the interpretation the mode of action of biologically active compounds at the molecular level. Based on chemical and biological theories and methods, Medicinal chemistry is a science, to study chemical drugs, on the structure, synthesis methods, stability, metabolism, structural-activity-relationships, and the basic ways and methods of finding new drugs. Its task is to provide the necessary chemical theoretical basis for rational and correct clinical drug use, to lay the chemical foundation for drug production, dosage type selection and preparation process, analytical testing, storage and storage, etc., and to provide ways and means to explore the development and development of new drugs.
二、课程的性质与任务
性质：《药物化学》是药学院各专业本科学生必修的专业课之一，在药学专业教学计划中占有重要的地位。 

任务：药物化学的主要任务一是不断研究和开发新药。二是实现药物的产业化， 通过研究化学药物的合成原理和路线，选择和设计适合国情的产业化合成工艺，以实现药物大规模的工业化生产。三是研究药物的理化性质，变化规律，杂质来源和体内代谢等，为制定质量标准，药品生产、剂型选择与制剂工艺、分析检验、贮藏保管等提供依据，并指导临床合理用药。

三、课程的教学目标
课程目标1：熟练各类代表药物的化学结构、临床应用；了解药物的理化性质，解决该药物的调配、制剂、分析检测、储存保管等问题。

课程目标2：具备应用药物化学的知识和技能解决实际工作的问题。

课程目标3：以学生知识、能力、素质协调发展到目标，突出以学生为主体，重视学生思想政治素质和创新能力培养。

课程目标4：通过课程课件等的制作展示，结合实验视频的教学，培养学生对美和科学的热爱，提高学生的科研审美。
本课程在本专业的人才培养中起到如下作用：

课程目标对药学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3  

创新与学习
	3.2了解药学及相关学科最新理论、技术、发展动态和前沿信息，具有较强的创新创业意识和创新能力。
	课程目标1
课程目标2

课程目标3

课程目标4
	0.15

	毕业要求5  

药学知识与技能
	5.1熟悉药事法规、政策，掌握药物化学、药剂学、药理学、药物分析学等药学学科的基础知识和基本理论，具备从事药物研发、生产、流通、管理、质量控制和药学服务的基本能力。
	课程目标1
课程目标2

课程目标3

课程目标4
	0.50

	毕业要求7  

药学知识与技能
	7.1能够基于科学原理和科学方法，利用现代技术手段进行研究，解决药学相关实践中复杂问题。
	课程目标1
课程目标2

课程目标3

课程目标4
	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
一、药物化学的内容与任务

二、药研究与开发的过程和方法
三、如何更好得为中国药学事业服务
	熟悉药物化学的内容与任务；熟悉新药研究与开发的过程和方法；
	强调技术创新对国家发展的重要性，激发学生的爱国情怀和民族自豪感。
	课堂讲授
	课程目标1

课程目标2

课程目标3

课程目标4


	2
	第一章 药物结构与生物活性

一、药物理化性质对药物活性的影响

二、药物结构对药物活性的影响
	掌握药物理化性质、结构对活性的影响等掌握构效关系等基本概念；了解药物的转运过程。
	培养学生利用专业知识解决药学实际问题的能力，形成良好的职业素养，为我国的医药事业发展尽职担当。
	课堂讲授
	课程目标1

课程目标2

课程目标3

课程目标4


	3
	第二章  药物结构与代谢

一、官能团反应

二、结合反应


	掌握药物在体内的第I相的生物转化和第II相的生物转化；熟悉药物代谢在药物研究开发中的应用。掌握通过药物结构能够分析出主要的代谢位点及代谢反应。
	潜移默化引导学生获得有利于专业技能培养的教育体验，提高专业素养。
	课堂讲授
	课程目标1

课程目标2

课程目标3

课程目标4


	4
	第三章 药物设计的基本原理和方法

一、先导化合物发现的方法和途径

二、先导化合物的优化
	掌握前药设计的目的和方法、生物电子等排理论在药物设计中的应用；

熟悉先导化合物发现的基本途径和方法，以及对先导化合物的各种优化方法；
	说明技术的发展为我们的学习、工作、生活带来了巨大的变化，激发学生学习热情。
	课堂讲授
	课程目标1

课程目标2

课程目标3

课程目标4


	5
	第四章  镇静催眠药和抗癫痫药

一、镇静催眠药

二、抗癫痫药


	掌握苯二氮卓类药物，巴比妥类药物的构效关系及典型药物。
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；
	强调理论、技术创新对药学研究的重要性，激发学生的学习热情，培养学生处理药学问题的职业能力。
	课堂讲授
	课程目标1

课程目标2

课程目标3

课程目标4


	6
	第五章  精神神经疾病治疗药

一、经典的抗精神病药物

二、非经典的抗精神病药物

三、抗抑郁药

四、抗焦虑药和抗躁狂药


	掌握吩噻嗪类药物的构效关系及典型药物；掌握盐酸氯丙嗪的合成。

熟悉吩噻嗪类药物及其研究进展。
了解抗抑郁药的研究进展。
	强调技术发展和理论创新对药学研究的重要性，激发学生学习专业知识的热情。
	课堂讲授
	课程目标1
课程目标2

课程目标3

课程目标4

	7
	第六章 神经退行性疾病治疗药物

一、抗帕金森病药

二、抗阿尔兹海默病药物


	了解抗帕金森病药物及抗阿尔兹海默病药物的作用机制和典型药物。


	培养学生利用专业知识解决药学实际问题的能力，形成良好的职业素养，为我国的医药事业发展尽职担当。
	课堂讲授
	课程目标1
课程目标2

课程目标3

课程目标4

	8
	第七章  镇痛药

一、吗啡及其衍生物

二、合成镇痛药

三、阿片受体和阿片样物质


	掌握镇痛药物的构效关系，及重点药物。掌握盐酸哌替啶的合成。

了解吗啡类药物的结构改造。了解吗啡受体模型。
	激发学生的学习热情，引导学生树立远大志向，做勇担使命责任、德规技兼备的新时代医药人。
	课堂讲授
	课程目标1
课程目标2

课程目标3

课程目标4

	9
	第八章  非甾体抗炎药

一、非甾体抗炎药的作用机制

二、解热镇痛药

三、非甾体抗炎药

四、通风治疗药


	掌握本章重点结构如扑热息痛、阿司匹林、吲哚美辛、布洛芬、萘普生、吡罗昔康。掌握芳基烷酸类和昔康类的特征结构；掌握芳基烷酸类的构效关系；掌握布洛芬的合成。
熟悉解热镇痛药和非甾体抗炎药的特征的体内代谢，稳定性。熟悉选择性COX抑制剂的研究进展。
	以艾瑞昔布为例，培养学生利用专业知识解决药学实际问题的能力，形成良好的职业素养，为我国的医药事业发展尽职担当。
	课堂讲授
	课程目标1
课程目标2

课程目标3

课程目标4

	10
	第十章  抗变态反应药物
一、组胺H1受体拮抗剂和抗变态反应药物

二、过敏介质与抗变态反应药物


	掌握典型药物如西替利嗪、苯海拉明、氯苯那敏、赛庚啶；掌握马来酸氯苯那敏的合成；

熟悉H1受体拮抗剂的代谢方式。

了解Ｈ1受体拮抗剂的其他常用药物。
	强调理论、技术创新对药学研究的重要性，激发学生的学习专业知识热情。
	课堂讲授
	课程目标1
课程目标2

课程目标3

课程目标4

	11
	第十一章  消化系统药物

一、抗溃疡药物

二、胃动力药物和止吐药


	掌握典型药物：H2受体拮抗剂西咪替丁、雷尼替丁、法莫替丁、罗沙替丁；质子泵抑制剂奥美拉唑、兰索拉唑、泮托拉唑。
熟悉奥美拉唑的作用机制（前药循环）；

了解Ｈ2受体拮抗剂、质子泵抑制剂的其他常用药物。
	强调技术创新对药学研究的重要性，激发学生的学习热情，培养学生处理药学问题的职业能力。
	课堂讲授
	课程目标1
课程目标2

课程目标3

课程目标4

	12
	第十二章  降血糖药物和骨质疏松治疗药物

一、降血糖药物

二、 骨质疏松治疗药物


	掌握降糖药的分类及代表性药物。

了解糖尿病，抗骨质疏松药的进展，以及临床常见药物。
	以胰岛素全合成为例，强调科技发展对国家发展的重要性，潜移默化引导学生获得有利于专业技能培养的教育体验，提高专业素养。
	课堂讲授
	课程目标1
课程目标2

课程目标3

课程目标4

	13
	第十三章  作用于肾上腺素能受体的药物

一、拟肾上腺素药物

二、抗肾上腺素药物


	儿茶酚胺的内源性合成及代谢过程；拟肾上腺素药的合成及构效关系；β受体阻断剂的发展及构效关系；普萘洛尔的合成及作用。

了解临床常用药物：肾上腺素、去甲肾上腺素、多巴胺、去氧肾上腺素、异丙肾上腺素、麻黄碱、哌唑嗪、酚妥拉明、噻吗洛尔等的药理作用及应用。

教学案例：普萘洛尔的发现历程
	以普萘洛尔的发现为例，培养学生利用专业知识解决药学实际问题的能力，形成良好的职业素养，为我国的医药事业发展尽职担当。


	课堂讲授
	课程目标1
课程目标2

课程目标3

课程目标4

	14
	第十四章  抗高血压和利尿药

一、抗高血压药
二、利尿药


	掌握ACEI抗高血压药物的发展及其构效关系。血管紧张素II受体拮抗剂的发展和构效关系。1，4-二氢吡啶类钙拮抗剂硝苯地平

利尿剂的分类；碳酸酐酶抑制剂乙酰唑胺；噻嗪类利尿剂的发展及构效关系
	激发学生的学习热情，潜移默化引导学生获得有利于专业技能培养的教育体验，提高专业素养。
	课堂讲授
	课程目标1
课程目标2

课程目标3

课程目标4

	15
	第十五章  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、血脂调节药：


	掌握强心苷类强心药的结构特点及构效关系，β受体激动剂类强心药及磷酸二酯酶抑制剂类强心药的作用机制及代表药物；掌握硝酸酯类及亚硝酸酯类药物的研究进展，作用机制和代谢。掌握HMG-CoA还原酶抑制剂的发展和药物构效关系。
苯氧乙酸酯类降脂药的发展及药物构效关系。
熟悉胆固醇的生物合成及降解；甘油三酯的合成及降解；烟酸类降脂药。
	强调技术创新对国家发展的重要性，激发学生的爱国情怀和民族自豪感。
	课堂讲授
	课程目标1
课程目标2

课程目标3

课程目标4

	16
	第十六章  甾体激素类药物

一、雌激素及抗雌激素药： 
二、雄激素，同化激素及抗雄性激素药：

三、孕激素及抗孕激素药：
四、肾上腺皮质激素


	掌握临床中常用甾体激素药物。掌握肾上腺皮质激素相关药物。肾上腺皮质激素的构效关系，及研究进展；、
熟悉雄性激素和同化激素药物。了解孕激素及相关药物。
教学案例：地塞米松的发现历程
	激发学生的学习热情，引导学生树立远大志向，做勇担使命责任、德规技兼备的新时代医药人。
	课堂讲授
	课程目标1
课程目标2

课程目标3

课程目标4

	17
	第十七章  抗生物
一、β-内酰胺类抗生素

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


	掌握β-内酰胺类抗生素基本结构和特点、作用机理；青霉素的化学性质及特点；半合成青毒素的研究进展及合成。掌握青霉素类、头孢菌素类、碳青霉烯类、头霉素类、单环β-内酰胺类的结构特点并能明确区分和识别；四环素类抗生素的研究进展、化学性质、结构改造、构效关系。掌握青霉素类、头孢菌素类、红霉素类药物的构效关系；掌握半合成青霉素和半合成头孢菌素的主要合成方法。
	培养学生利用专业知识解决药学实际问题的能力，形成良好的职业素养，为我国的医药事业发展尽职担当。


	课堂
讲授
	课程目标1
课程目标2

课程目标3

课程目标4

	18
	第十八章  合成抗菌药

一、合成抗菌药

二、抗结核药物

三、合成抗真菌药


	掌握喹诺酮类药物的构效关系；磺胺类药物的构效关系；唑类药物的构效关系；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。
	引导学生树立远大志向，做勇担使命责任、德规技兼备的新时代医药人。
	课堂讲授
	课程目标1
课程目标2

课程目标3

课程目标4

	19
	第十九章  抗病毒药            

一、抗非逆转录病毒药物

二、抗逆转录病毒药物


	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。
教学案例：阿昔洛韦的结构改造
	培养学生利用专业知识解决药学实际问题的能力，形成良好的职业素养，为我国的医药事业发展尽职担当。
	课堂讲授
	课程目标1
课程目标2

课程目标3

课程目标4

	20
	第二十章  抗肿瘤药

一、直接作用于DNA的药物

二、干扰DNA合成的药物

三、作用于结构蛋白的药物

四、肿瘤信号通路抑制剂

抑制剂
	掌握重点药物。掌握烷化剂的作用机理。

熟悉抗代谢药物的作用机理。
了解抗肿瘤药物的新靶点和研究进展。
	激发学生的学习热情，引导学生树立远大志向，做勇担使命责任、德规技兼备的新时代医药人。
	课堂讲授
	课程目标1
课程目标2

课程目标3

课程目标4


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

	学科认 知
	绪论
	2
	
	
	2

	药物设计及原理
	药物结构与生物活性
	2
	
	
	2

	
	药物结构与代谢
	3
	
	
	3

	
	药物设计的基本原理和方法
	3
	
	
	3

	中枢外周疾病药 物
	镇静催眠药和抗癫痫药
	3
	
	
	3

	
	精神神经疾病治疗药
	3
	
	
	3

	
	神经退行性疾病治疗药物
	2
	
	
	2

	
	镇痛药
	3
	
	
	3

	
	非甾体抗炎药
	4
	
	
	4

	
	抗变态反应药物
	2
	
	
	2

	
	消化系统药物
	3
	
	
	3

	心血管疾病药物
	作用于肾上腺素能受体的药物
	4
	
	
	4

	
	抗高血压药物和利尿药
	4
	
	
	4

	
	心脏疾病药物和血脂调节药
	4
	
	
	4

	激素类药物
	降血糖和骨质疏松治疗药物
	3
	
	
	3

	
	甾体激素药物
	4
	
	
	4

	抗感染类药物
	抗生素
	4
	
	
	4

	
	合成抗菌药
	4
	
	
	4

	
	抗病毒药
	2
	
	
	2

	抗肿瘤药物
	抗肿瘤药物
	5
	
	
	5

	总复习
	
	
	
	
	

	合计
	64


六、教学建议

药物化学课程为药学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；

5. 所有知识需要在记忆的基础上，理解并灵活运用；

6. 能够做到在记忆理解的基础上，通过文献查阅、综述，较深入了解某一类药物的前沿进展。

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

	过程考核
	30
	文献汇报、课堂表现、出勤率等考核，过程考核分数为百分制，计算总成绩时乘以建议分值系数。
	课程目标1

课程目标2

课程目标3

课程目标4


	终期考核
	70
	采用闭卷笔试的方式进行考核，试卷为百分制，计算总成绩时乘以建议分值系数。
	课程目标1

课程目标2

课程目标3

课程目标4



八、教材与主要教学参考资源
（一）推荐教材

1.《药物化学》，尤启冬主编，化学工业出版社，2016年1月，第三版。 

（二）推荐参考书

1.《药物化学》，孟繁浩，余瑜主编，科学出版社，2010年3月，第一版

2.《药物化学》，尤启冬主编，人民卫生出版社，2012年5月，第七版。

（三）推荐网站（包括课程网站、专业网站等）

http://www.icourses.cn/coursestatic/course_2483.html
制定者：姚雷
审核者：孟庆国

批准者：王洪波


