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4_B8_9A_E8_8D_AF_E5_c23_18917.htm 生物利用度是指活性

成分（药物或代谢物）进入体循环的分量和速度，从而得以

使活性成分进入作用部位。 虽然某药物可完全被吸收，创但

吸收的速率仍至关要紧。吸收速率太慢就不能在一定时间内

到达治疗所需的血药浓度，吸收太快每剂用药后又会由于药

物浓度高而产生毒性。 低生物利用度的原因 如果一个药物能

迅速溶解并容易穿透细胞膜，则吸收趋向于完全，但口服给

药时吸收常不完全。药物在到达腔静脉之前必先沿着胃肠道

向下移动并通过肠壁和肝脏，而这些脏器恰恰是药物代谢的

常见部位（参见第43节）；这样，药物在进入体循环可测量

部位之前即可能被代谢（首过代谢）。许多药物呈低的生物

利用度是由于存在强的首过代谢。这些组织对这些药物（如

异丙肾上腺素，去甲肾上腺素，睾酮）的代谢很完全以至它

们的生物利用度实际上为零。对于那些生成活性代谢物的药

物来讲，经过首过代谢的治疗上的重要性取决于药物和代谢

物所引起的期望的和非期望的效应。 低生物利用度最常见于

难溶于水的，吸收缓慢的药物所制成的口服剂型。吸收缓慢

和不完全的与吸收迅速而完全的药物相比前者则有更多的因

素影响其生物利用度，因而吸收缓慢或不完全常可导致治疗

学效应的差异。 药物在胃肠道内停留时间不充分是低生物利

用度的常见原因。摄入的药物在整个消化道停留的时间不多

于1~2天，而在小肠的时间仅2~4小时，如果药物溶解不迅速

或不能穿透上皮细胞膜（如药物高度解离和极性强），则可



能在吸收部位停留时间不充分，在这种情况下，不仅引起低

生物利用度，而且导致高度变异。年龄，性别，活动情况，

遗传表型，应激，疾病（如胃酸缺乏，营养不良综合征）或

以前曾进行过胃肠手术等均可影响药物的生物利用度。
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