
ОБЩАЯ ФАРМАКОЛОГИЯОБЩАЯ ФАРМАКОЛОГИЯ

Лечебный факультет 
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Два основных раздела фармакологииДва основных раздела фармакологии

 ФармакокинетикаФармакокинетика (Gr. (Gr. kinesiskinesis --

движениедвижение))

 ФармакодинамикаФармакодинамика (Gr. (Gr. dynamisdynamis -- силасила) ) 



ФАРМАКОКИНЕТИКА  ФАРМАКОКИНЕТИКА  
ЛЕКАРСТВЕННЫХ ПРЕПАРАТОВЛЕКАРСТВЕННЫХ ПРЕПАРАТОВ
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ФармакокинетикаФармакокинетика –– чточто организморганизм делаетделает

сс лекарствомлекарством

разделраздел фармакологии,фармакологии, изучающийизучающий

всасывание,всасывание, распределение,распределение, депонирование,депонирование,

метаболизмметаболизм ии выведениевыведение лекарственныхлекарственных

препаратовпрепаратов

ОпределениеОпределение
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Общая схема фармакокинетических Общая схема фармакокинетических 
процессов лекарственных веществпроцессов лекарственных веществ

Введение ЛВВведение ЛВ

ВсасываниеВсасывание

Свободное ЛВ Свободное ЛВ 

в плазме кровив плазме крови

Связанное с Связанное с 

белками ЛВбелками ЛВ

Распределение в Распределение в 

неактивных тканяхнеактивных тканях
ЭффектЭффект

Биотрансформация Биотрансформация 

и метаболитыи метаболиты
Почечная Почечная 

экскрецияэкскреция

Выведение Выведение 

метаболитовметаболитов
Выведение в Выведение в 

неизменном виденеизменном виде

РеабсорбцияРеабсорбция
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ПУТИ ВВЕДЕНИЯ ЛЕКАРСТВЕННЫХ ПУТИ ВВЕДЕНИЯ ЛЕКАРСТВЕННЫХ 
ПРЕПАРАТОВПРЕПАРАТОВ

 ЭнтеральныйЭнтеральный
 внутрь (внутрь (per os)per os)
 буккальныйбуккальный
 сублингвальныйсублингвальный
 ректальныйректальный
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ПУТИ ВВЕДЕНИЯ ЛЕКАРСТВЕННЫХ ПУТИ ВВЕДЕНИЯ ЛЕКАРСТВЕННЫХ 
ПРЕПАРАТОВПРЕПАРАТОВ

 ПарентеральныйПарентеральный
 ВнутрисосудистыйВнутрисосудистый

 внутривенныйвнутривенный
 внутриартериальный внутриартериальный 

 Инъекции не в сосудыИнъекции не в сосуды
 внутрикожныйвнутрикожный
 подкожныйподкожный
 внутримышечныйвнутримышечный
 внутрисердечныйвнутрисердечный
 внутрикостныйвнутрикостный
 субарахноидальный и эпидуральныйсубарахноидальный и эпидуральный
 внутрибрюшинный внутрибрюшинный 

(интраперитонеальный)(интраперитонеальный)
 внутрисуставнойвнутрисуставной

 интраназальныйинтраназальный
 в слуховой проходв слуховой проход
 в конъюнктивальный мешок в конъюнктивальный мешок 
 во влагалищево влагалище
 ингаляционныйингаляционный
 электрофоретическийэлектрофоретический
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Механизмы транспорта веществ через Механизмы транспорта веществ через 
биологические мембраныбиологические мембраны

 Пассивная Пассивная 

диффузиядиффузия

 Активный Активный 

транспорт транспорт 

 ФильтрацияФильтрация

 ПиноцитозПиноцитоз
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Транспортеры лекарственных средствТранспортеры лекарственных средств
Гликопротеин Гликопротеин PP

 Продукт гена Продукт гена MDR1MDR1

 АТФАТФ--зависимый насосзависимый насос

 Осуществляет выброс во Осуществляет выброс во 

внеклеточное пространство внеклеточное пространство 

различных липофильных различных липофильных 

ксенобиотиковксенобиотиков

 В кишечнике выполняет роль В кишечнике выполняет роль 

насоса, выкачивающего ЛС из насоса, выкачивающего ЛС из 

клетки в просвет кишкиклетки в просвет кишки

 Способствует выведению Способствует выведению 

гепатоцитами ЛС в желчьгепатоцитами ЛС в желчь

 В почечных канальцах В почечных канальцах 

участвует в секреции ЛС в мочуучаствует в секреции ЛС в мочу
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Системы направленной доставки Системы направленной доставки 
лекарственных препаратовлекарственных препаратов

 Транспорт ЛП с помощью векторов
 гормоны, ферменты, пептиды, 

антитела, гликопротеиды, 
гликолипиды, вирусы

 Транспорт ЛП в искусственных 
контейнерах
 основан на пространственном 

отделении лекарственного препарата 
от внешней реакционной среды путем 
помещения его в искусственные 
микро- и наноконтейнеры

 Липосомы, Фуллерены, Нанотрубки и 
др.

 Форменные элементы крови как 
носители ЛП
 Эритроциты, лейкоциты, аутогенная 

клеточная масса крови


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Распределение лекарственных Распределение лекарственных 
препаратов в организмепрепаратов в организме

 РавномерноеРавномерное

 НеравномерноеНеравномерное

 РтутьРтуть

 Средства для Средства для 
ингаляционного ингаляционного 
наркозанаркоза

 Большинство Большинство 
лекарственных лекарственных 
средствсредств
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Факторы, влияющие на распределение Факторы, влияющие на распределение 
лекарственных препаратовлекарственных препаратов

 Связь с белками плазмы кровиСвязь с белками плазмы крови

 ЛипоидотропностьЛипоидотропность

 Скорость органного кровотокаСкорость органного кровотока

 Камерность организма и биологических Камерность организма и биологических 
мембранмембран
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Многокамерная модель распределения Многокамерная модель распределения 
лекарственных средств в организмелекарственных средств в организме

Кровь (связь 

с альбуминами

и форменными

элементами)

ЦНС

селезѐнка

легкие

почки

печень

кишечник

матка 

(плод)
поперечно

полосатая 

мускулатура
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Формы фармакокинетических кривых Формы фармакокинетических кривых 
при приеме препарата внутрь при приеме препарата внутрь 
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Депонирование лекарственных Депонирование лекарственных 
препаратовпрепаратов

ВнеклеточноеВнеклеточное

 связывание с белками связывание с белками 

плазмы крови (альбумин, плазмы крови (альбумин, 

липопротеины, α1 липопротеины, α1 --кислый кислый 

гликопротеин) гликопротеин) 

 с поверхностью с поверхностью 

форменных элементов форменных элементов 

кровикрови

ВнутриклеточноеВнутриклеточное

 Жировая тканьЖировая ткань

 Клетки органов Клетки органов 

(щитовидная железа, (щитовидная железа, 

печень и т.д.)печень и т.д.)

 Форменные элементы Форменные элементы 

кровикрови
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Биотрасформация лекарственных Биотрасформация лекарственных 
средствсредств

ВсасываниеВсасывание МетаболизмМетаболизм ЭлиминацияЭлиминация

Фаза I

(метаболическая 

трансформация)

• окисление

• восстановление

• гидролиз

Фаза II

(конъюгация)

• с глюкуроновой 

кислотой

• с серной кислотой

• с аминокислотами

• с глутатионом

• метилирование

• ацетилирование

ЛСЛС КоньюгатКоньюгат

ЛСЛС

Метаболит с измененной Метаболит с измененной 

активностьюактивностью

Неактивный метаболитНеактивный метаболит

КоньюгатКоньюгат

КоньюгатКоньюгат

ЛСЛС

ЛипофильЛипофиль

ноеное

ГидрофилГидрофил

ьноеьное
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Некоторые изоферменты цитохрома РНекоторые изоферменты цитохрома Р450450 и их и их 
субстратысубстраты
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Пути выведения лекарственных препаратов Пути выведения лекарственных препаратов 
из организмаиз организма

 Через почки (клубочковая фильтрация, Через почки (клубочковая фильтрация, 

пассивная реабсорбция в канальцах, пассивная реабсорбция в канальцах, 

активная секреция)активная секреция)

 Через печень (с желчью) и желудочноЧерез печень (с желчью) и желудочно--

кишечный тракткишечный тракт

 Через экзокринные железы ( слюнные, Через экзокринные железы ( слюнные, 

потовые, слѐзные, молочные железы, с потовые, слѐзные, молочные железы, с 

секретом половых желѐз и т.д.)секретом половых желѐз и т.д.)
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Изменение концентрации гипотетического Изменение концентрации гипотетического 
лекарственного вещества в плазме крови при лекарственного вещества в плазме крови при 
пероральном введениипероральном введении

1 — увеличение

2 — снижение его концентрации в плазме крови 
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Основные фармакокинетические параметрыОсновные фармакокинетические параметры

 Коэффициент всасыванияКоэффициент всасывания

FF -- абсолютная биодоступностьабсолютная биодоступность

C C maxmax –– максимальная концентрация в кровимаксимальная концентрация в крови

T T maxmax –– время достижения максимальной концентрациивремя достижения максимальной концентрации

VVdd –– объѐм распределенияобъѐм распределения

Cl Cl TT –– общий клиренс ( общий клиренс ( Cl TCl T ==ClCl почечныйпочечный + + ClCl внепочечныйвнепочечный))

K K elimelim-- константа скорости элиминации ( константа скорости элиминации ( K K elimelim = = VVdd * 0,693 * 0,693 ))

T ½T ½

T ½T ½ -- период полуэлиминации ( период полуэлиминации ( T ½T ½ = = 0,693 0,693 ) ) 

K K elimelim

за за I I период вывода 50% лекарственного препарата, за период вывода 50% лекарственного препарата, за II II 
периода периода –– 75% и за 75% и за IIIIII периода периода --90 %90 %
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Рациональный режим дозированияРациональный режим дозирования

 ЦельЦель –– обеспечить терапевтическую обеспечить терапевтическую 
концентрацию препаратаконцентрацию препарата

1.1. Скорость введения = скорости элиминации = Скорость введения = скорости элиминации = ClClтт х х 
терапевтическую концентрацию в крови терапевтическую концентрацию в крови 

2.2. Скорость введения при Скорость введения при FF << 100 % ( 100 % ( внутрьвнутрь))

3.3. Расчѐт поддерживающей дозы Расчѐт поддерживающей дозы 

4.4. Расчѐт нагрузочной дозы Расчѐт нагрузочной дозы ДД = = VdVd хх CCплпл

где где VVdd –– обьѐм распределенияобьѐм распределения

ССплпл -- терапевтическая концентрация в плазметерапевтическая концентрация в плазме

внутрь F

внутрь препарата введения скорость
введения Скорость 

введениямимежду  интервал
F

введения скорость
доза ющаяПоддержива 



ФАРМАКОДИНАМИКА  ФАРМАКОДИНАМИКА  
ЛЕКАРСТВЕННЫХ ПРЕПАРАТОВЛЕКАРСТВЕННЫХ ПРЕПАРАТОВ
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ФармакодинамикаФармакодинамика –– чточто лекарстволекарство делаетделает сс

организмоморганизмом

 разделраздел фармакологии,фармакологии, изучающийизучающий эффектыэффекты

(основные(основные ии токсикологические),токсикологические), механизмымеханизмы

действиядействия ии локализациюлокализацию действиядействия лекарственныхлекарственных

препаратовпрепаратов

ОпределениеОпределение
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Возможные эффекты лекарственных Возможные эффекты лекарственных 
средствсредств

 ожидаемая фармакологическая реакцияожидаемая фармакологическая реакция

 гиперчувствительностьгиперчувствительность

 идиосинкразияидиосинкразия

 толерантностьтолерантность

 тахифилаксиятахифилаксия
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Виды действия лекарственных средствВиды действия лекарственных средств

1.1. РезорбтивноеРезорбтивное
 прямое (первичное, прямое (первичное, 

вторичное)вторичное)

 рефлекторноерефлекторное

2.2. МестноеМестное
 прямое (первичное, прямое (первичное, 

вторичное)вторичное)

 рефлекторноерефлекторное

3.3. Основное действиеОсновное действие

4.4. Побочное действиеПобочное действие

5.5. Токсическое действиеТоксическое действие

6.6. Обратимое действиеОбратимое действие

7.7. Необратимое действиеНеобратимое действие

8.8. Избирательное Избирательное 
действиедействие

9.9. Неизбирательное Неизбирательное 
действиедействие

10.10.Центральное действиеЦентральное действие

11.11.Периферическое Периферическое 
действиедействие
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«Мишени» действия лекарственных средств«Мишени» действия лекарственных средств

 РецепторыРецепторы

 Пострецепторные образованияПострецепторные образования

 GG--белкибелки

 Системы образования и инактивации циклических Системы образования и инактивации циклических 
нуклеотидов, инозитолфосфатов и других вторичных нуклеотидов, инозитолфосфатов и других вторичных 
посредниковпосредников

 Ионные каналыИонные каналы

 ФерментыФерменты

 Транспортные системыТранспортные системы

 Гены Гены 
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Виды рецепторов Виды рецепторов 

••ИонотропныеИонотропные

••МетаботропныеМетаботропные

••КиназныеКиназные

••ЯдерныеЯдерные
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Виды рецепторов Виды рецепторов 

I.I. Ионотропные рецепторы Ионотропные рецепторы 

 рецепторы, сопряженные с ионными каналами: Нрецепторы, сопряженные с ионными каналами: Н--
холинорецепторы, ГАМКхолинорецепторы, ГАМКАА--рецепторы, глутаматные рецепторы, глутаматные 
рецепторы, глициновые, 5рецепторы, глициновые, 5--НТНТ33--рецепторырецепторы

 Эффект реализуется через изменение активности ионных Эффект реализуется через изменение активности ионных 
каналов (каналов (NaNa+, +, KK+, +, ClCl--, , CaCa2+ и т.д.).2+ и т.д.).

II.II. Метаботропные рецепторыМетаботропные рецепторы

 Рецепторы, взаимодействующие с Рецепторы, взаимодействующие с GG--белками (~80% всех белками (~80% всех 
рецепторов) рецепторов) –– адренорецепторы, Мадренорецепторы, М--холинорецепторы, холинорецепторы, 
опиоидные, 5опиоидные, 5--НТНТ2,4,52,4,5, дофаминовые, гистаминовые …, дофаминовые, гистаминовые …

 Эффект реализуется через активацию Эффект реализуется через активацию GG--белками белками 
аденилатциклазы, инозитолфосфатазной системы, ионных аденилатциклазы, инозитолфосфатазной системы, ионных 
каналов.каналов.
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Виды рецепторовВиды рецепторов

IIIIII.. Рецепторы, сопряженные с ферментами Рецепторы, сопряженные с ферментами 

 рецепторы ферменты (инсулиновые рецепторы, некоторых рецепторы ферменты (инсулиновые рецепторы, некоторых 
факторов роста, цитокинов и т.д.)факторов роста, цитокинов и т.д.)

 Эффект реализуется, чаще всего, через активацию Эффект реализуется, чаще всего, через активацию 
тирозинкиназы, которая фосфорилирует внутриклеточные тирозинкиназы, которая фосфорилирует внутриклеточные 
белки и изменяет их активность.белки и изменяет их активность.

IV.IV. Рецепторы, регулирующие транскрипцию ДНКРецепторы, регулирующие транскрипцию ДНК

 стероидные рецепторы, рецепторы витаминов А и стероидные рецепторы, рецепторы витаминов А и DD, , 
рецепторы тиреоидных гормоноврецепторы тиреоидных гормонов

 Эффект реализуется через изменение синтеза Эффект реализуется через изменение синтеза 
функционально активных белковфункционально активных белков
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Виды внутренней активности биологически Виды внутренней активности биологически 
активных веществ активных веществ 
(как правило, обладающих аффинитетом к рецепторам):(как правило, обладающих аффинитетом к рецепторам):

Агонисты Агонисты 

–– полные и частичные; полные и частичные; 

–– конкурентные и неконкурентныеконкурентные и неконкурентные

Антагонисты (или блокаторы)Антагонисты (или блокаторы)

–– конкурентныеконкурентные

–– неконкурентныенеконкурентные

АгонистыАгонисты--антагонистыантагонисты
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Дозы лекарственных средств Дозы лекарственных средств 

1.Минимальная действующая доза (пороговая)1.Минимальная действующая доза (пороговая)

2. Средняя терапевтическая доза2. Средняя терапевтическая доза

 разовая дозаразовая доза

 суточная дозасуточная доза

 насыщающаянасыщающая

 ударная дозаударная доза

 поддерживающая дозаподдерживающая доза

 курсовая дозакурсовая доза

3. Высшая терапевтическая доза3. Высшая терапевтическая доза

 высшая разовая дозавысшая разовая доза

 высшая суточная дозавысшая суточная доза

4. Субтоксическая доза4. Субтоксическая доза

5. Токсическая доза5. Токсическая доза

6. Летальная доза 6. Летальная доза 
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Дозы лекарственных средств в Дозы лекарственных средств в 
эксперименте эксперименте 

EDED5050 –– доза, вызывающая эффект на 50%доза, вызывающая эффект на 50%

ЭДЭД5050 –– доза, вызывающая эффект в 50% случаевдоза, вызывающая эффект в 50% случаев

LDLD5050 –– доза, от которой погибает 50% животных за доза, от которой погибает 50% животных за 

14 дней14 дней

LDLD5050/ED/ED5050 –– терапевтическая широтатерапевтическая широта
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Эффекты, возникающие при Эффекты, возникающие при 
повторном применении лекарственных повторном применении лекарственных 
средств средств 

I. КумуляцияI. Кумуляция

 материальнаяматериальная

 функциональнаяфункциональная

II.II. СенсибилизацияСенсибилизация

III.III. Привыкание Привыкание 
(толерантность)(толерантность)

 прямое привыканиепрямое привыкание

 перекрестное перекрестное 
привыканиепривыкание

 тахифилаксиятахифилаксия

 митридатизммитридатизм

IV.IV. Лекарственная Лекарственная 
зависимостьзависимость

 опьянение (эйфория)опьянение (эйфория)

 толерантностьтолерантность

 психическая психическая 
зависимостьзависимость

 физическая зависимостьфизическая зависимость

 абстинентный синдромабстинентный синдром
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Тахифилаксия к препарату цититонТахифилаксия к препарату цититон
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Взаимодействие лекарственных Взаимодействие лекарственных 
средствсредств

 СинергизмСинергизм

 суммирование (аддитивное действие)суммирование (аддитивное действие)

 потенцированиепотенцирование

 АнтагонизмАнтагонизм

 прямой функциональный антагонизмпрямой функциональный антагонизм

 косвенный функциональный антагонизмкосвенный функциональный антагонизм

 физическийфизический

 химический (антидотизм) химический (антидотизм) 
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Виды взаимодействия лекарственных Виды взаимодействия лекарственных 
средствсредств

 1.Фармацевтическое взаимодействие1.Фармацевтическое взаимодействие

 2.Фармакологическое взаимодействие2.Фармакологическое взаимодействие

 фармакокинетическоефармакокинетическое

 фармакодинамическое фармакодинамическое 
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Нежелательные эффекты  Нежелательные эффекты  
лекарственных средствлекарственных средств

 ГонадотоксичностьГонадотоксичность

 Эмбриотоксическое Эмбриотоксическое 

действиедействие

 Тератогенное действиеТератогенное действие

 Фетотоксическое Фетотоксическое 

действиедействие

 Мутагенное действиеМутагенное действие

 КанцерогенностьКанцерогенность

 УльцерогенностьУльцерогенность

 ДисбактериозДисбактериоз

 Органотропное Органотропное 

токсическое действие токсическое действие 

(гепатотоксичность, (гепатотоксичность, 

нефротоксичность, нефротоксичность, 

нейротоксичность и нейротоксичность и 

т.д.)т.д.)

 ИммунотоксичностьИммунотоксичность

 Аллергические Аллергические 

реакцииреакции
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Типы аллергических реакцийТипы аллергических реакций

1.1. Немедленный типНемедленный тип аллергической реакции аллергической реакции 

(анафилаксия) ((анафилаксия) (IgE IgE –– антитела связываются с гаптенами, антитела связываются с гаптенами, 

дегрануляция тучных клеток и выделение гистамина).дегрануляция тучных клеток и выделение гистамина).

2.2. Цитолитический типЦитолитический тип реакции (реакции (IgGIgG и и IgMIgM –– антитела антитела 

взаимодействуют с гаптеном и вызывают лизис взаимодействуют с гаптеном и вызывают лизис 

эритроцитов и других элементов крови).эритроцитов и других элементов крови).

3.3. Иммунокомплексный типИммунокомплексный тип реакций (реакций (IgEIgE

взаимодействует с гаптеном и повреждают эндотелий взаимодействует с гаптеном и повреждают эндотелий 

сосудов и развивается сывороточная болезнь сосудов и развивается сывороточная болезнь ––

крапивница, артрит, лихорадка, зуд, лимфоаденопатия).крапивница, артрит, лихорадка, зуд, лимфоаденопатия).

4.4. Замедленный типЗамедленный тип аллергической реакции (вовлечены аллергической реакции (вовлечены 

клеточные механизмы иммунитета клеточные механизмы иммунитета –– развивается развивается 

контактный дерматит)контактный дерматит)
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Виды лекарственной терапииВиды лекарственной терапии

1.1. ФармакопрофилактикаФармакопрофилактика

2.2. Фармакотерапия (лекарственная терапия)Фармакотерапия (лекарственная терапия)

 этиотропная (каузальная) терапияэтиотропная (каузальная) терапия

 патогенетическая терапияпатогенетическая терапия

 заместительная терапиязаместительная терапия

 симптоматическая терапиясимптоматическая терапия

 пульспульс--терапия терапия 

 генотерапиягенотерапия



40

Хронофармакология Хронофармакология --

область фармакологии, изучающая область фармакологии, изучающая 

взаимоотношения зависимых от времени взаимоотношения зависимых от времени 

биологических процессов (биоритмов) и эффектов биологических процессов (биоритмов) и эффектов 

лекарственных средствлекарственных средств

 ХронофармакокинетикаХронофармакокинетика -- ритмическое изменение ритмическое изменение 

фармакокинетики препаратов.фармакокинетики препаратов.

 ХроностезияХроностезия –– ритмическое изменение чувствительности ритмическое изменение чувствительности 

и реактивности организма к лекарственному веществу в и реактивности организма к лекарственному веществу в 

течение суток.течение суток.

 ХронергияХронергия –– совокупное влияние хронокинетики и совокупное влияние хронокинетики и 

хроностезии на величину фармакологического эффекта.хроностезии на величину фармакологического эффекта.


