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医学教育网初级药师：《答疑周刊》2017年第28期

问题索引：

1.【问题】老师，巴比妥类药物的不良反应总是没有系统性的记忆，希望帮忙梳理一下。
2.【问题】关于受体激动剂、拮抗剂的亲和力、内在活性的相关内容，不理解，也记不住。

3.【问题】关于抗病毒药各自的特点，老师，能否帮忙总结？
具体解答：

1.【问题】老师，巴比妥类药物的不良反应总是没有系统性的记忆，希望帮忙梳理一下。
    【解答】巴比妥类药物的不良反应，总结如下：
    （1）后遗效应  服用催眠剂量的巴比妥类后，次晨可出现头晕、困倦、思睡、精神不振及定向障碍，也称为“宿醉”现象[医学教育网原创]。
    （2）耐受性  反复用药可产生，可能与神经组织对巴比妥类产生适应性及其诱导肝药酶加速自身代谢有关。
    （3）依赖性  长期连续服用巴比妥类可使患者产生精神依赖性和躯体依赖性，迫使患者继续用药。苯巴比妥、异戊巴比妥属二类精神药品，司可巴比妥属一类精神药品。
    （4）呼吸抑制  催眠剂量的巴比妥类对正常人呼吸影响不明显，但对已有呼吸功能不全者则可产生显著影响。大剂量则可明显抑制呼吸中枢，呼吸深度抑制是巴比妥类药物中毒致死的主要原因。
    （5）急性中毒  大剂量服用(5～10倍催眠剂量)或静脉注射过快，可引起急性中毒，表现为昏迷、呼吸深度抑制、血压下降、体温降低、反射消失、休克及肾衰竭等，呼吸衰竭是致死的主要原因。
（6）过敏反应  少数人服用后可见荨麻疹、血管神经性水肿、多形性红斑、哮喘等，偶可引起剥脱性皮炎。
2.【问题】关于受体激动剂、拮抗剂的亲和力、内在活性的相关内容，不理解，也记不住。
【解答】亲和力：药物与受体结合的能力。不同药物与受体的亲和力不同。
内在活性：或称效能，是指药物激动受体产生最大效应的能力。具有内在活性的药物可以产生类似递质激动受体的效应。激动剂的内在活性可能小于或等于1。[医学教育网原创]
	激动剂
	完全激动剂
	有很大的亲和力和内在活性，能与受体结合并产生最大效应。

	
	部分激动剂
	具有一定的亲和力，内在活性低，与受体结合后只能产生较弱的效应。即使浓度增加，也不能达到完全激动剂那样的最大效应，与激动剂合用，可因占据受体而能拮抗激动剂的部分生理效应。

	拮抗剂
	竞争性拮抗剂
	虽具有较强的亲和力，能与受体结合，但缺乏内在活性，结合后非但不能产生效应，同时由于占据受体而拮抗激动剂的效应，但可通过增加激动剂浓度使其达到单用激动剂时的水平。竞争性拮抗剂与激动剂竞争相同的受体，且其拮抗作用可逆，与激动剂合用时的效应取决于两者的浓度和亲和力。

	
	非竞争性拮抗剂
	非竞争性拮抗剂与激动剂虽不争夺相同的受体，但它与受体结合后可妨碍激动剂与特异性受体结合；或非竞争性拮抗剂通过共价键作用与受体结合牢固，呈不可逆性，妨碍激动剂与特异性受体结合。不断提高激动剂浓度，也不能达到单独使用激动剂时的最大效应。


3.【问题】关于抗病毒药各自的特点，老师，能否帮忙总结？
【解答】总结如下[医学教育网原创]：

	药物
	特点[医学教育网原创]
	作用机制

	阿昔洛韦


	鸟嘌呤核苷类似物，抗DNA病毒药物，是目前最有效的抗单纯疱疹病毒(HSV)的药物之一。HSV感染的首选药。
	在感染细胞内被HSV的胸苷激酶及宿主细胞的激酶磷酸化，生成阿昔洛韦三磷酸，可以竞争性抑制病毒DNA多聚酶，也可掺入病毒DNA中，使DNA合成受阻。

	更昔洛韦
	对HSV及水痘-带状疱疹病毒的抑制作用与阿昔洛韦相似，而对巨细胞病毒(CMV)的抑制作用强于阿昔洛韦。
	进入感染细胞内首先被激活为更昔洛韦三磷酸，后者与鸟苷三磷酸(GTP)竞争相应的酶，从而抑制病毒DNA的合成。

	碘苷
	对RNA病毒无效。本品全身应用对宿主有严重毒性反应，故仅局部外用治疗HSV和水痘-带状疱疹病毒可引起的角膜炎、结膜炎。
	经体内磷酸化后，与去氧尿嘧啶核苷酸竞争磷酸化酶和DNA多聚酶，抑制病毒DNA的合成，也取代胸腺嘧啶核苷酸掺入病毒DNA，从而干扰病毒DNA的复制。

	齐多夫定
	临床用于治疗艾滋病及重症艾滋病相关症候群。


	经宿主细胞酶的作用，转化为齐多夫定三磷酸，以假底物的形式竞争性抑制RNA反转录酶，并掺入到正在合成过程中的单链DNA中，终止病毒DNA链的延伸。

	拉米夫定
	对HIV包括对齐多夫定耐药的HIV以及乙肝病毒(HBV)均有抗病毒作用。
	作用机制同齐多夫定。

	金刚烷胺
	特异性地抑制甲型流感病毒，用于预防和治疗甲型流感，对乙型流感则无效。


	能选择性作用于包膜蛋白M2，阻断该蛋白的通道功能，抑制病毒的复制过程，还能干扰病毒进入细胞，阻止病毒脱壳及其核酸的释出，也可改变血凝素的构型而抑制病毒装配。

	利巴韦林
	抗病毒谱较广，但对宿主细胞核酸合成也有一定作用，因此选择性不强。
	作用机制与进入细胞内磷酸化，竞争性地抑制病毒的三磷酸鸟苷合成，抑制病毒mRNA合成有关。

	干扰素
	用于治疗慢性病毒性肝炎；也用于尖锐湿疣、生殖器疱疹及HIV患者的卡波济肉瘤。口服无效，须注射给药。

	通过诱导机体组织细胞产生抗病毒蛋白酶而抑制病毒的复制。
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