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药物在人体内的奇妙之旅

药，从被患者服下那一刻起，就开启了一场在人体

内的奇妙之旅。“药物代谢动力学”为我们解答了药物

是如何穿越我们的身体屏障，精准抵达患处发挥作用，

并最终安全撤离的。它将药物旅程分为四个阶段：吸

收、分布、代谢、排泄。了解这个过程，能够帮助我们理

解用药背后的科学逻辑。

一、药物吸收：进入循环
吸收是药物从给药部位进入血液循环的过程，不

同的给药方式有不同的吸收路径，这些差异深刻地影

响着药物抵达血液的速度与完整程度。

1.口服（最常见）

口服药物经过食道和胃，主要在小肠被吸收 进
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入血液，但在汇入全身循环前，必须先经过肝脏。肝

脏就像“首站安检员”，会代谢掉一部分药物，导致

实际进入全身的药量减少，这一现象被称为“首过效

应”。例如，90%以上的硝酸甘油口服后会被肝脏清

除，因此必须舌下含服，使其直接进入血液循环迅速

起效。此外，胃肠道的酸碱环境、排空速度及食物存

在与否，都会影响吸收。这些因素也解释了为何有些

药物需空腹服用以求快速起效，有些则需餐后服用

以减少刺激。

2.静脉注射

静脉注射药物直接进入血液循环，没有吸收过程。

因此，这种给药方式的生物利用度为100%，起效最快，

常用于急救或需要精准控制血药浓度的情况。



说药  安全用药 13

药物在人体内的奇妙之旅
3.肌肉/皮下注射

肌肉/皮下注射药物在局部形成“储库”，缓慢、持

续地向周围毛细血管扩散吸收入血。这种给药方式比

静脉注射起效慢，但作用更为持久平稳。

4.吸入给药

如哮喘患者使用的气雾剂，药物直接作用于肺部，

起效快且全身不良反应小。

5.经皮给药

如芬太尼透皮贴剂，其上的药物透过皮肤缓慢吸

收，提供稳定持久的血药浓度，且避免了肝脏的首过效

应和胃肠道刺激。

6.直肠给药

如对乙酰氨基酚栓，药物经直肠黏膜吸收，可部分

避免肝脏的首过效应，适用于呕吐或无法口服的患者。

二、药物分布：抵达靶点
药物进入血液循环后，随血流输送到全身各处，

但并不是均匀分布。药物需要穿过血管壁，进入组织间

隙，最终抵达作用靶点。

1.蛋白结合

血液中的蛋白（如白蛋白）像一支“运输队”，许多

药物会与其可逆性结合。与蛋白结合后的药物会暂时

失活，无法发挥药理作用，相当于“储备库”；只有游离

状态的药物才能到达靶点发挥作用。这种结合是动态

的：当游离的药物被代谢或排泄而浓度下降时，结合型

药物会迅速解离，以维持有效的浓度。需要注意的是，

血液中的蛋白减少（常由肝脏疾病或营养不良引起）可

能会使游离药物浓度异常升高，增加中毒风险。

2.生理屏障

人体内关键部位设有特殊屏障。例如，血脑屏障能

有效阻止大多数药物进入脑组织，保护中枢神经系统，

但同时也给针对脑组织的治疗带来挑战。胎盘屏障可以

保护胎儿，但也并非绝对安全，有些药物能够穿透它，

可能对胎儿造成影响，所以孕妇用药必须极其谨慎。

3.组织亲和

某些药物对特定组织有超强的“亲和力”，导致其

在某些器官或组织中的浓度远高于血药浓度。例如，四

环素类药物在骨骼和牙齿处的浓度很高，可与其中的

钙结合并沉积，导致儿童“四环素牙”。

三、药物代谢：加工改造
身体为了更高效地将药物排出体外，其主要策略是

“改造”以增加药物的水溶性和极性。肝脏是进行这场

“改造”的主要场所。

1.Ⅰ相代谢

其核心是肝脏中的细胞色素P450酶系统（CYP450）。

它通过氧化、还原、水解等反应，为药物分子加上极

性基团，使其水溶性增加。某些药物（如西咪替丁、胺

碘酮、克拉霉素等）和葡萄柚（含呋喃香豆素）会抑制

CYP450酶，导致其他经此酶代谢的药物浓度升高，增

加毒性；相反，另一些药物（如利福平、卡马西平、圣

约翰草）则会诱导酶活性，加速其他药物代谢，导致

药效下降。需要注意的是，有些药物本身无活性，需经

CYP450酶代谢激活才有活性，称为“前体药物”，如抗

血小板药氯吡格雷。

2.Ⅱ相代谢

经过Ⅰ相代谢的药物或某些原型药物将进一步与

葡萄糖醛酸、硫酸、甘氨酸等内源性物质结合，结合后

水溶性和极性大幅增强，能高效地通过肾脏或胆汁等

途径被排出体外。
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四、药物排泄：离开身体
排泄是药物在体内旅程的终点。药物及其代谢产

物被排出体外，主要通过肾脏和肝胆系统完成。

1.肾脏排泄（主要途径）

多数游离药物随血流经肾小球滤过排出，结合型

药物因分子量较大，一般不会被滤过。此外，部分药物

还可通过肾小管分泌排出或被其重吸收回血液。肾功

能不全时，经肾排泄的药物清除速度减慢，易在体内蓄

积引起中毒。因此，使用此类药物时必须依据肾功能状

况调整剂量。

2.胆汁排泄

部分药物及其代谢产物经肝脏分泌进入胆汁，随

后排入肠道。有些药物在肠道可以被转化为原型药物，

再次被小肠吸收回肝脏，形成“肝肠循环”，从而延长

药物作用时间。

3.其他途径

少量药物可通过乳汁、汗液、呼气等排出。哺乳期

女性用药需特别注意，因为药物可能通过乳汁影响婴

儿，用药前必须咨询医生或药师，评估风险，必要时暂

停哺乳。

五、理解旅程，安全用药
药物在体内的这趟旅程，决定了其起效快慢、作用强

弱与持续时间。理解这一过程，能让我们更科学地用药。

1.严格遵守医嘱

给药方式必须严格遵从医嘱，不可随意更改。例

如，舌下含服的药物（如硝酸甘油片）不可吞服，否则会

因肝脏“首过效应”而失效。此外，要注意服药与进食

的时序要求（餐前、餐中或餐后），保证药物充分吸收，

减少胃肠道刺激。

2.警惕相互作用

服用多种药物或特定食物（如葡萄柚）时，应注意

可能发生的相互作用，以免影响药效或增加中毒风险。

就诊时应主动告知医生正在使用的所有药物，以便医

生评估潜在的相互作用风险。

3.重视肝肾功能

肝脏是代谢的核心器官，肾脏是排泄的主要通道。

肝肾功能下降时，药物的代谢和排泄能力减弱，容易在

体内蓄积引起中毒。因此，定期检测肝肾功能，并在医

生指导下根据肝肾功能调整用药方案至关重要。

4.个体化治疗

年龄、肝肾功能、遗传差异等因素都会改变药物

在体内的旅程。因此，用药方案需由医生根据患者的具

体情况“量体裁衣”。

通过了解药物在人体内的奇妙之旅，我们不仅惊

叹于人体的复杂与精妙，更认识到科学用药的重要意

义。只有将自己从被动的服药者，转变为积极主动的

健康管理者，理解药物治疗方案的原理，并与医务人

员更好地协作，才能实现安全、有效、合理的药物治疗

目标。
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