《现代药物与化学》（双语）课程教学大纲

一、课程基本信息
	英文名称
	Organic Medicinal and Pharmaceutical Chemistry
	课程代码
	CHEM1013

	课程性质
	专业选修课
	授课对象
	化学、化学（师范）、化工、应化

	学   分
	2
	学   时
	36

	主讲教师
	张松林
	修订日期
	2021.5

	指定教材
	《药物化学》 Medicinal Chemistry  主编 尤启东，主审 彭司勋， Chemical Industry Press, 2010


二、课程目标： 
（一）总体目标：

《现代药物与化学》是化学、化工、应化、化学（师范）专业的重要专业选修课程。通过学习，使学生能够系统掌握现代药物的发现，研究中新药，新药申请，新药上市，现代药物的种类，治疗范围，生产和质量管理等应用性较强的知识。特别强调在药物设计，生产，研制，使用，代谢等各环节中化学的作用与地位。简单介绍药物的构效关系以及与药物研究，生产有关的药剂学，药物分析学，药物代谢动力学，药理学的基本知识。此外也通过对目前美国，欧洲，日本，中国的药物研究组织体系，生产，管理，销售现状的分析，探讨中国药物产业现状和未来的发展机会。所讲授的知识以新颖，适用为主，覆盖全面，深度适当。立足于培养高素质化学、应化、化工方向的药学人才。
（二）课程目标：
《现代药物与化学》课程系统讲解药物化学的范畴、概念、药物分类、命名、结构、物理和化学性质、构效关系、药物作用机制，制备和临床应用。本课程目标如下：
课程目标1：
1.1 掌握药物的命名和基本结构理论。

1.2 掌握药物的结构、物理化学性质，建立药物结构和药理活性之间关系的规律性认知；分析影响药物的传输、活性、代谢等复杂问题的关键环节和参数。
1.3 能够辨识各类药物，会运用合适的表征方法和性能测试等技术。

课程目标2：
2.1 能综合运用本课程和其它课程知识，了解药物生产过程中的化学和工程问题，并能借助文献调研，比较、分析通过优化工艺条件改善药物制备方法、或者设计绿色制备的方案。
2.2 具有科学思维和严密逻辑推理的能力，有自主学习和探索创新的能力。
课程目标3：具有爱国敬业精神和科学使命感，具备正确的个人价值取向和职业道德，有安全、健康、生态和环保等职业素养。

课程目标4：能用两种语言学习，在药物化学概念形成、知识积累和国际视野等方面都具有优势。

（三）课程目标与毕业要求、课程内容的对应关系： 
表1：课程目标与课程内容、毕业要求的对应关系表
	课程目标
	课程子目标
	对应课程内容
	对应毕业要求

	课程目标1
	1.1
	第4-9章
	毕业要求1

	
	1.2
	第1-3章
	毕业要求1，2

	
	1.3
	第1章
	毕业要求1，2，3

	课程目标2
	2.1
	第4-9章
	毕业要求6，8，11

	
	2.2
	第4-9章
	毕业要求2，12

	课程目标3
	-
	全部章节
	毕业要求6，7，8

	课程目标4
	-
	全部章节
	毕业要求10


三、教学内容： 

第一章  绪论                                      

1, 掌握药物化学研究的内容和任务.

2, 熟悉药物化学发展的过程.

第二章  化学结构与药理活性  

1, 掌握分配系数P, 解离度的概念及其对药物到达作用部位的影响.

2, 掌握结构特异性药物和结构非特异性药物,药效团,生物电子等排等概念; 药物—受体相互作用的类型.

3, 掌握定量构效关系.

4, 熟悉药物作用的靶和机理, 立体因素对药理活性的影响.

第三章  化学结构与药物代谢

1, 掌握第一相生物转化,第二相生物转化的主要类型.

2, 熟悉药物代谢的酶.

3, 熟悉药物代谢在药物研究中的作用.

4, 掌握先导物, 前药, 软药, 孪药等概念.

5, 掌握先导物产生的途径,前药设计的目的.

6, 熟悉先导物优化的一般方法.

第四章  镇静催眠药和抗精神失常药 

1, 掌握苯二氮杂卓类药物构效关系, 理化通性,合成方法, 熟悉体内代谢,了解作用机制.

2, 掌握巴比妥类药物的构效关系, 理化通性,合成方法及苯巴比妥的合成, 熟悉体内代谢.

3, 了解醛类,氨基酸甲酸脂类,喹唑酮,咪唑并吡啶类镇静催眠药

4, 掌握乙内酰脲类脂肪羧酸类抗癫痫药,熟悉巴比妥类,苯二氮卓类及其他类.

5,  掌握抗抑郁药的分类及各类的典型代表.

6, 了解焦虑药.

第五章  镇痛药                                                

1, 掌握合成镇痛药的结构类型及各类代表药.

2, 熟悉阿片受体拮抗剂和拮抗性镇痛药,内源性阿片样肽类.

3, 熟悉阿片样镇痛药的结构-活性关系,了解阿片受体模型.

4, 掌握临床常用药盐酸吗啡,磷酸可卡因,盐酸哌替啶,枸橼酸芬太尼,熟悉盐酸美沙酮,酒石酸左啡诺,喷他佐辛,盐酸丁丙诺啡.

第六章  心血管药物                                   

1, 掌握强心药的类型及各类代表药物,强心苷类的结构特征及构效关系.熟悉地高辛,米力农.

2, 掌握抗心绞痛药的分类及各类作用机理.

3, 掌握二氢吡啶类的构效关系,熟悉芳烷基胺类苯并硫氮杂卓类钙拮抗剂.

4, 掌握硝苯地平,熟悉尼卡地平,维拉帕米.

5, 掌握抗心率失常药的类型,掌握普鲁卡因胺,熟悉喹尼丁.

6, 掌握抗高血压药的类型及作用机理.

7, 掌握舍利平,可乐定,甲基多巴,熟悉肼屈嗪,卡托普利,雷米普利.

8, 掌握降血脂药的分类,掌握苯氧乙酸酯类药的构效关系.

9, 掌握氯贝丁酯,辛伐他汀,熟悉吉非贝齐,戊四烟酯.

第七章  非甾体抗炎药                    

1, 熟悉非甾体抗炎药的作用机理

2,  掌握解热阵痛药扑热息痛,抗炎药乙酰水杨酸,布洛芬,吡罗昔康,熟悉羟布宗,吲哚美辛.

3,  掌握芳基丙酸类抗炎药的构效关系.

4,  熟悉乙酰水杨酸, 扑热息痛,保泰松,舒林酸,布洛芬,吡罗昔康的代谢.

5,  掌握痛风药秋水仙碱,丙硫舒,别嘌醇,熟悉磺吡酮.

第八章  抗过敏药和抗溃疡药        

1, 掌握HI受体拮抗剂的分类, 构效关系.

2,  掌握扑尔敏,赛庚啶,阿司咪唑,熟悉西替利苯海拉明,富马酸酮替芬.

3,  熟悉西米替丁的药物设计,熟悉HI受体拮抗剂的构效关系.

4,  掌握西米替丁,雷尼替丁,法莫替丁,奥美拉唑,熟悉前列腺素类.

第九章  抗肿瘤药                               

1,  掌握烷化剂的结构类型,作用机理及载体选择的原理.

2,  掌握抗代谢抗肿瘤药物的类型及典型药物.

3,  掌握氮甲,环磷酰胺,卡氮芥,5—氟尿嘧啶,阿糖胞苷,硫巯嘌呤钠.

4,  熟悉金属铂洛合物,作用于DNA拓扑异构酶的药物,抗有丝分裂药物,抗肿瘤药物新靶点.

四、学时分配：
	第一章  绪论
	2

	第二章  化学结构与药理活性
	2

	第三章  化学结构与药物代谢
	4

	第四章  镇静催眠药和抗精神失常药
	4

	第五章  镇痛药
	4

	第六章  心血管药物
	6

	第七章  非甾体抗炎药
	4

	第八章  抗过敏药和抗溃疡药
	4

	第九章  抗肿瘤药
	6


五、建议教学进度： 

表3：教学进度表
	章节名称
	内容提要
	授课时数
	作业及要求
	备注

	第一章  绪论
	掌握药物化学研究的内容和任务；熟悉药物化学发展的过程.
	2
	阅读
	

	第二章
化学结构与药理活性
	掌握分配系数P, 解离度的概念及其对药物到达作用部位的影响. 掌握药效团,生物电子等排概念; 药物—受体相互作用的类型. 立体因素对药理活性影响.
	2
	阅读
	

	第三章
化学结构与药物代谢
	掌握第一相生物转化,第二相生物转化的主要类型；熟悉药物代谢的酶；熟悉药物代谢在药物研究中的作用；掌握先导物, 前药, 软药, 孪药等概念；掌握先导物产生的途径,前药设计的目的；熟悉先导物优化的一般方法
	4
	阅读
	

	第四章
镇静催眠药和抗精神失常药
	掌握苯二氮杂卓类药物构效关系, 理化通性,合成方法, 熟悉体内代谢,了解作用机制；掌握巴比妥类药物的构效关系, 理化通性,合成方法及苯巴比妥的合成, 熟悉体内代谢；了解醛类,氨基酸甲酸脂类,喹唑酮,咪唑并吡啶类镇静催眠药；掌握乙内酰脲类脂肪羧酸类抗癫痫药,熟悉巴比妥类,苯二氮卓类及其他类；掌握抗抑郁药分类及各类的典型代表
	4
	阅读
	

	第五章  镇痛药
	掌握合成镇痛药的结构类型及各类代表药；熟悉阿片受体拮抗剂和拮抗性镇痛药,内源性阿片样肽类；熟悉阿片样镇痛药的结构-活性关系,了解阿片受体模型；掌握临床常用药盐酸吗啡,磷酸可卡因,盐酸哌替啶,枸橼酸芬太尼,熟悉盐酸美沙酮,酒石酸左啡诺,喷他佐辛
	4
	阅读
	

	第六章  心血管药物
	掌握强心药的类型及各类代表药物,强心苷类的结构特征及构效关系.熟悉地高辛,米力农；掌握抗心绞痛药的分类及各类作用机理；掌握二氢吡啶类的构效关系,熟悉芳烷基胺类苯并硫氮杂卓类钙拮抗剂；掌握硝苯地平,熟悉尼卡地平,维拉帕米；掌握抗心率失常药的类型,掌握普鲁卡因胺；掌握抗高血压药的类型及作用机理；掌握舍利平,可乐定,甲基多巴,熟悉肼屈嗪,卡托普利,雷米普利；掌握降血脂药的分类,掌握苯氧乙酸酯类药的构效关系；掌握氯贝丁酯,辛伐他汀,熟悉吉非贝齐,戊四烟酯
	6
	阅读
	

	第七章  非甾体抗炎药
	熟悉非甾体抗炎药的作用机理； 掌握解热阵痛药扑热息痛,抗炎药乙酰水杨酸,布洛芬,吡罗昔康,熟悉羟布宗,吲哚美辛；掌握芳基丙酸类抗炎药的构效关系；熟悉乙酰水杨酸, 扑热息痛,保泰松,舒林酸,布洛芬,吡罗昔康的代谢
	10
	阅读
	

	第八章
抗过敏药和抗溃疡药
	掌握HI受体拮抗剂的分类, 构效关系；掌握扑尔敏,赛庚啶,阿司咪唑,熟悉西替利苯海拉明,富马酸酮替芬；熟悉西米替丁的药物设计,熟悉HI受体拮抗剂的构效关系；掌握西米替丁,雷尼替丁,法莫替丁,奥美拉唑,熟悉前列腺素类
	4
	阅读
	

	第九章  抗肿瘤药
	掌握烷化剂的结构类型,作用机理及载体选择的原理；掌握抗代谢抗肿瘤药物的类型及典型药物；掌握氮甲,环磷酰胺,卡氮芥,5—氟尿嘧啶,阿糖胞苷,硫巯嘌呤钠；熟悉金属铂洛合物,作用于DNA拓扑异构酶的药物,抗有丝分裂药物,抗肿瘤药物新靶点
	6
	阅读
	


六、教材及参考书目
1. 《药物化学》 Medicinal Chemistry  主编 尤启东，主审 彭司勋， Chemical Industry Press, 2010；《现代药物与化学讲义》 张松林 2015
2．Organic Medicinal and Pharmaceutical Chemistry John H. Block, Jhon M. Beale: Lippincott Williams & Wilkins, Eleventh edition  2004

3.《药物化学进展》, 彭司勋, 赵守训. 化学工业出版社,  2005年

4. 《药物化学》, 仉文升, 李安良.  高等教育出版社,  1999年

5.《药物化学进展》, 白东鲁, 陈凯先. 化学工业出版社, 2005年

七、教学方法 
授课方式：陈述法，案例分析，师生互动，小组讨论，小论文等
基本要求：

1. 课堂上通过讲授重、难点，用案例分析、小组讨论等方式帮助学生理解知识点。

    2. 课后通过阅读，巩固和加深对药物化学知识重点和难点的理解，融会贯通。
八、考核方式及评定方法
（一）课程考核与课程目标的对应关系 
表4：课程考核与课程目标的对应关系表
	课程目标
	考核要点
	考核方式

	课程目标1
	知识储备
	命名题，选择题，鉴别题

	课程目标2
	能力达成
	 构效关系题，药物合成体题，药理题

	课程目标3
	素质养成
	药物合成题

	课程目标4
	能力达成
	除结构题以外的考题


（二）评定方法 
    1. 评定方法

    本课程为考试课，考核成绩构成为：平时成绩20% + 期末考试成绩80%。

   （1）平时成绩由平时课堂参与表现、章节/单元小论文、综合测验成绩等组成。

   （2）期末考试以开卷形式进行。试卷考核围绕课程目标考察学生专业基础知识、问题分析、解决问题的能力。

 2．课程目标的考核占比与达成度分析 
表5：课程目标的考核占比与达成度分析表
	       考核占比
课程目标
	平时（20%）
	期末（80%）
	总评达成度

	课程目标1
	20%
	14%
	{0.2ｘ平时目标1成绩+0.14ｘ期末目标1成绩}/34。

	课程目标2
	10%
	30%
	{0.1ｘ平时目标1成绩+0.3ｘ期末目标1成绩}/40。

	课程目标3
	5%
	6%
	{0.05ｘ平时目标1成绩+0.06ｘ期末目标1成绩}/11。

	课程目标4
	5%
	10%
	{0.05ｘ平时目标1成绩+0.1ｘ期末目标1成绩}/15。


（三）评分标准 
	课程

目标
	评分标准

	
	90-100
	80-89
	70-79
	60-69
	＜60

	
	优
	良
	中
	合格
	不合格

	
	A
	B
	C
	D
	F

	课程目标1
	熟练掌握有药物的命名和基本结构；药物的分类，物理和化学性质，结构和活性之间的关系；药物合成工艺的关键环节和参数。

能够快速辨识各类药物，熟练运用合适的表征方法和性能测试等技术。
	较好地掌握有药物的命名和基本结构；药物的分类，物理和化学性质，结构和活性之间的关系；药物合成工艺的关键环节和参数。

能够较好地辨识各类药物，熟练运用合适的表征方法和性能测试等技术。
	能够掌握有药物的命名和基本结构；药物的分类，物理和化学性质，结构和活性之间的关系；药物合成工艺的关键环节和参数。

能够辨识各类药物，熟练运用合适的表征方法和性能测试等技术。
	基本掌握有药物的命名和基本结构；药物的分类，物理和化学性质，结构和活性之间的关系；药物合成工艺的关键环节和参数。

基本能够辨识各类药物，熟练运用合适的表征方法和性能测试等技术。
	不能够掌握有药物的命名和基本结构；药物的分类，物理和化学性质，结构和活性之间的关系；药物合成工艺的关键环节和参数。

不能够辨识各类药物，熟练运用合适的表征方法和性能测试等技术。

	课程目标2
	熟练地综合运用本课程和其它课程知识，了解药物制备过程中的化学和工程问题，并能借助文献调研，比较、分析通过优化工艺条件改善药物制备方法、或者设计绿色制备的方案。

具有科学思维和严密逻辑推理的能力，有自主学习和探索创新的能力。
	较好地综合运用本课程和其它课程知识，了解药物制备过程中的化学和工程问题，并能借助文献调研，比较、分析通过优化工艺条件改善药物制备方法、或者设计绿色制备的方案。

具有较好的科学思维和严密逻辑推理的能力，有较好的自主学习和探索创新的能力。
	能综合运用本课程和其它课程知识，了解药物制备过程中的化学和工程问题，并能借助文献调研，比较、分析通过优化工艺条件改善药物制备方法、或者设计绿色制备的方案。

具有一定的科学思维和严密逻辑推理的能力，有一定的自主学习和探索创新的能力。
	基本能运用本课程和其它课程知识，了解药物制备过程中的化学和工程问题，并能借助文献调研，比较、分析通过优化工艺条件改善药物制备方法、或者设计绿色制备的方案。

具有一定的科学思维和严密逻辑推理的能力，有一定的自主学习和探索创新的能力。
	不会运用本课程和其它课程知识，了解药物制备过程中的化学和工程问题，不能借助文献调研，比较、分析通过优化工艺条件改善药物制备方法、或者设计绿色制备的方案。

缺乏科学思维和逻辑推理的能力，缺乏自主学习和探索创新的能力。

	课程目标3
	具有强烈的爱国敬业精神和科学使命感，具备正确的个人价值取向和职业道德，有安全、健康、生态和环保等职业素养。
	具有较强烈的爱国敬业精神和科学使命感，具备正确的个人价值取向和职业道德，有安全、健康、生态和环保等职业素养。
	具有爱国敬业精神和科学使命感，具备正确的个人价值取向和职业道德，有安全、健康、生态和环保等职业素养。
	具有基本的爱国敬业精神和科学使命感，具备正确的个人价值取向和职业道德，有安全、健康、生态和环保等职业素养。
	不具有爱国敬业精神和科学使命感，不具备正确的个人价值取向和职业道德，有安全、健康、生态和环保等职业素养。

	课程目标4
	能熟练地用两种语言学习，在药物化学概念形成、知识积累和国际视野等方面都具有较大优势。
	较好地用两种语言学习，在药物化学概念形成、知识积累和国际视野等方面都具有优势。
	能用两种语言学习，在药物化学概念形成、知识积累和国际视野等方面都具有一定的优势。
	简单地用两种语言学习，在药物化学概念形成、知识积累和国际视野等方面具有一点优势。
	基本不会用两种语言学习，在药物化学概念形成、知识积累和国际视野等方面欠缺。
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