附件5．药学院（系、所）硕、博士研究生课程简介(中文)
	课程名称：药物体内转运与代谢
	课程代码：514.801

	课程类型：█ 博士专修课程    █ 硕士专修课程

	考核方式：  全英文考试                            
	教学方式：全英文讲授

	适用专业：药学各专业、医学相关专业
	适用层次：█ 硕士  █ 博士

	开课学期： 下学期
	总学时：16
	学分：1.0

	先修课程要求：生物药剂学与药物动力学

	课程组教师姓名
	职  称
	专  业
	年  龄
	学术方向

	黄建耿（负责人）
	副教授
	药学
	31
	药物转运体与代谢酶

	姜宏梁
	教授
	药学
	36
	药物分析与代谢

	斯陆勤
	副教授
	药学
	35
	药物与制剂生物有效性

	课程负责教师留学经历及学术专长简介：
黄建耿，男，副教授，硕士研究生导师。
于2003 年获华中科技大学药学学士学位，于2008 年获华中科技大学药理学博士学位。2008/10-2010/07 期间在美国University of Nebraska Medical Center药学院从事博士后研究工作，研究方向为肝脏二相代谢酶方面研究；于2010/8-2012/03 期间在美国University of Iowa药学院从事博士后研究工作，研究方向为鼻粘膜药物转运体方面研究。具有参与国内外多项研究项目的经历。多年来主要从事体内药物分析、体内药物转运与代谢等方面的研究工作。目前，已发表论文30余篇，其中SCI 收录论文16篇，申请发明专利3项。现参与本科生课程生物药剂学与药物动力学、药剂学和研究生课程临床药动学、体内药物转运与代谢的教学工作。

	课程教学目标：

药物体内转运与代谢是近年来迅速发展的药学分支学科，着重介绍介绍药物体内转运与代谢的基本概念、药物体内转运与代谢基本过程与作用机理，药物转运体与代谢酶调控机制以及该领域最新研究进展。本课程对今后从事临床用药的医师、药师及参与药物研发的科研人员提供很好的指导作用。本课程详述药物体内转运与代谢过程，紧密联系最新研究进展，培养学生独立分析和解决问题的能力。为其从事临床合理用药、临床药学工作、新药设计、体内药动学过程预测、临床评价等方面奠定良好的基础。通过本课程向研究生介绍的主要内容及要求学生掌握的具体要求如下：
课程大纲：（章节目录）
第一章  膜转运概述
§1.1  引言
§1.2  膜转运方式
§1.3  膜转运动力学
§1.4  膜转运分析
§1.5  膜转运研究方法
§1.6  总结

1. 掌握被动扩散、促进扩散、主动转运、大分子转运过程。.
2. 掌握跨膜转运动力学过程。
3. 了解跨膜转运研究中典型实验技术与方法。
第二章  膜转运体分类
§2.1  引言
§2.2  转运体的分类
§2.3  膜转运体举例
§2.4  总结
1. 掌握药物转运体的分类。
2. 了解 H+/二肽转运体、 葡萄糖转运体、核苷转运体、氨基酸转运体、神经递质转运体、ATP-结合转运蛋白家族。
第三章  药物转运与靶向：肠道转运
§3.1  引言
§3.2  肠道转运体
§3.3  以肠道转运体为靶点的前药
§3.4  与肠道转运体相关的疾病
§3.5  总结
1. 掌握各种肠道转运体（如肽转运体、核苷转运体、胆汁酸转运体、氨基酸转运体、有机阴离子转运体、有机阳离子转运体、P-糖蛋白等）的定义与作用原理。
2. 了解作用于肠道转运体的前药设计方法。
3. 了解肠道转运体与相关疾病间的联系。
第四章  有机阳离子与阴离子肝脏转运的分子基础
§4.1  引言
§4.2  阳离子药物载体介导的肝摄取
§4.3  阳离子药物胆小管转运
§4.4  肝脏有机阳离子转运与调控
§4.5  有机阳离子转运体底物特异性
§4.6  药物化学结构与胆汁、肾、肠道清除率的关系
§4.7  有机阳离子转运体研究进展
§4.8  有机阴离子肝摄取
§4.9  ABC转运蛋白在肝脏转运中的作用
1. 掌握阳离子药物载体介导的肝摄取与胆管转运相关转运体（如有机阳离子转运蛋白、有机阴离子转运蛋白、阳离子/质子对向分泌/重吸收系统、mdr1-P-糖蛋白分泌系统）的定义。
2. 了解肝有机阳离子转运体调控机制。
3. 了解有机阳离子底物特异性、驱动力与多样性。
4. 熟悉影响肝、肾、与肠道消除的因素。
5. 了解Na+/牛黄胆酸盐协同转运体与多特异性有机阴离子转运蛋白在有机阴离子肝摄取中的作用。
6. 了解P-糖蛋白、多药耐药蛋白、胆汁酸转运体在胆管膜转运中的作用。
第五章  有机阳离子与阴离子肾脏药物转运体亲和力：原位Ki值
§5.1  引言
§5.2  近端肾小管药物转运与药物转运体定位
§5.3  净重吸收与分泌的药物转运过程
§5.4  有机阳离子与阴离子与PAH转运体间的相互作用。
§5.5  有机阳离子与阴离子与硫酸盐/二羧酸转运体间的相互作用。
§5.6  有机阳离子与有机阳离子转运体间相互作用。
§5.7  双重底物药物与有机阴/阳离子转运体间相互作用。
§5.8  总结与展望
1. 了解肾近端小官有机阴离子与有机阳离子转运体的结合位点。
2. 了解Ki值的定义以及预测其亲和力。
3. 熟悉对于肾转运体具有高亲和力的药物。
第六章  药物分布与靶向：跨血脑屏障转运
§6.1  引言
§6.2  血脑屏障的透过
§6.3  总结与展望
1. 血脑屏障的定义。
2. 了解载体介导转运与胞吞作用在脑靶向中的作用。
第七章  药物转运体家族
§7.1  葡萄糖转运体
§7.2  二肽转运体
§7.3  核苷转运体
§7.4  多药耐药转运体
§7.5  有机阳离子转运体
1. 熟悉葡萄糖转运体的背景知识。
2. 了解葡萄糖转运体的结构与组织分布特异性。
3. 了解二肽转运体(PEPT1 and PEPT2)的结构、定位、组织分布与底物特异性。
4. 了解核苷转运体分子与功能特性。
5. 了解多药耐药转运体的结构、组织分布及其功能特性。
6. 了解有机阳离子转运体分子、功能特性以及其组织分布。
第八章  药物代谢与生物转化途径
§8.1  引言
§8.2  生物转化途径
1. 掌握串联代谢与并联代谢的定义。
2. 掌握 I相代谢反应：氧化、还原、水解反应。
3. 掌握II相代谢反应：葡萄苷酸化、乙酰化、谷胱甘肽结合反应。
4. 熟悉I相与II相代谢产物的消除。
第九章  液质联用在代谢产物鉴定中的应用
§9.1  引言
§9.2  LC/MS仪器介绍
§9.3  液质联用在代谢产物鉴定中的作用
1. 了解液质联用仪器原理与大气压电离方式。
2. 了解代谢特征在药物研发中的作用。
3. 了解液质联用在临床前与临床研究中代谢产物鉴定中的作用。
第十章  药物研发中药物代谢研究
§10.1  相关酶体系介绍
§10.2  药物代谢酶的诱导与抑制
§10.3  药物设计策略
1. 掌握影响药物代谢酶活性的因素。
2. 了解药物代谢酶在I相与II相代谢分子水平作用机制。
3. 了解P450酶的诱导与抑制及其临床表现。
4. 了解基于药物代谢的前药、硬药、软药的药物设计策略。

	全英文教材： 
1. Gordon L. Amidon and Wolfgang Sadee. Membrane transporters as drug targets (2002).
2. Corina Ionescu and Mino R. Caira. Drug metabolism: Current concepts (2005).

	主要参考书：

1. Michael W. Quick. Transmembrane transporters (2002).
2. Gerhard Ecker and Peter Chiba. Transporters as drug carriers (2009).
3. Donglu Zhang. Drug metabolism in drug design and development (2007).



