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 Фармакокинетика – (греч. 
рharmakon – лекарство, kinetikos – 
движущий) раздел фармакологии, 
предметом которого является 
изучение процессов всасывания, 
распределения, связывания, 
биотрансформации и выведения 
лекарственных веществ из 
организма. 

 «Фармакокинетика – это все то, что 
делает организм с лекарственным 
веществом». 











• Пероральный 

• Трансбуккальный 

• Сублингвальный 

• Ректальный 

 

 

 
 

• Внутривенный 

• Внутримышечный 

• Подкожный 

• Интратекальный 

• Ингаляционный 

• Интраназальный 

• Трансдермальный 

• Местный 
 

Энтеральные 

способы введения 

Парентеральные 

способы введения 

Другие способы 

введения 

Основные пути введения ЛС 







Пресистемный метаболизм 

(эффект «первого прохождения») 

 На эффекте первого 
прохождения основано действие 
пролекарств. 













Всасывание 

 процесс поступления 
лекарственного вещества из 
места введения в системный 
кровоток. 



Механизмы всасывания 

 Пассивная 
диффузия 

 Активный 
транспорт 

 Фильтрация 
через поры 

 Пиноцитоз  



Пассивная диффузия 

•Основной механизм 

(не требует энергии); 

•Лучше всасываются 

жирорастворимые 

ЛС; 

•Тонкая кишка 

(основной путь); 

•Толстая и прямая 

кишка 

(дополнительный 

путь). 
 



Активный транспорт 

•Энергетически затраты 

(обычно против градиента 

концентрации); 

•Кишечник (основной путь); 

•Транспортеры 

олигопептидов (PEPT1 и 

PEPT2); 

•Всасывание ЛС, в 

химической структуре 

которых имеются остатки 

аминокислот (β-лактамные 

антибиотики, ингибиторы 

АПФ, валацикловир и др.). 
 



Фильтрация через поры 

•Диаметр поры от 0,7 

мм до 1 мм; 

•«Окно всасывания» в 

тонкой кишке; 

•Фильтруются через 

поры фуросемид и 

атенолол; 

•ЛС фильтрующиеся 

через поры не подходят 

для выпуска в виде 

форм с замедленным 

высвобождением.  



Пиноцитоз 

•Механизм всасывания, 

в процессе которого 

микроскопические 

частицы поглощаются 

клеточной мембраной; 

•Не играет важной роли 

во всасывании ЛС; 

•Имеет  определенное 

отношение к захвату 

макромолекул. 

 



Факторы, влияющие на 

всасывание ЛС в ЖКТ 

I. Характеристика ЛС 

 Время дезинтеграции таблетки; 

 Время растворения; 

 Наличие примесей в составе 
таблетки или оболочке; 

 Метаболизм ЛС кишечной 
микрофлорой. 



Факторы, влияющие на 

всасывание ЛС в ЖКТ 

II Характеристика пациента 

 рН в просвете желудка и кишечника; 

 время опорожнения желудка; 

 время прохождения пищи через 
кишечник; 

 площадь поверхности ЖКТ; 

 заболевания ЖКТ; 

 кровоток в кишечнике. 



Факторы, влияющие на 

всасывание ЛС в ЖКТ 

III Присутствие в ЖКТ других 
субстанций 

 Лекарственные средства; 

 Пища. 



 Биодоступность ЛС – часть 
принятой внутрь дозы ЛС, 
которая достигла системного 
кровотока в неизмененном виде 
и в виде активных метаболитов, 
образовавшихся в процессе 
всасывания и в результате 
пресистемного метаболизма. 





Факторы, влияющие на 

биодоступность 

 Путь введения; 

 Индивидуальные особенности 
организма пациента, состояние 
ЖКТ, сердечно-сосудистой 
системы, печени, почек; 

 биофармацевтические факторы 
(лекарственная форма, ее состав, 
особенности технологии 
производства). 









Распределение ЛС 

 Распределение ЛС – это 
накопление и проникновение 
лекарственного вещества в 
различные ткани, органы и жидкие 
среды организма. Степень 
накопления ЛС в тканях 
определяет в конечном счете 
выраженность 
фармакодинамического эффекта. 



Факторы, влияющие на 

распределение 

 Интенсивность регионарного 
кровотока; 

 Степень связывания ЛС с 
белками плазмы крови и 
тканевыми структурами; 

 Растворимость ЛС в липидах. 



Факторы, влияющие на 

распределение 

 Гидрофильные ЛС хорошо 
распространяются только во 
внеклеточном пространстве, но не 
проникают в органы, ограниченные 
гистогематическими барьерами. 



Факторы, влияющие на 

распределение 

 Липофильные ЛС быстро 
распределяются по всему 
организму, одинаково хорошо 
проникая во внеклеточные и 
внутриклеточные области. 



Распределение ЛС в организме 

 I фаза (кровоток): ЛС поступает 
в орган с хорошим 
кровоснабжением (почки, 
легкие, мозг, сердце, печень); 

 II фаза (связь с белками):  

 Альбумин (ЛС-кислоты); 

 Α1 – кислый гликопротеин (ЛС – 
основания). 



Связывание ЛС с белками 

крови и тканей 

 Активностью обладает 
несвязанная фракция ЛС; 

 Связывание зависит от 
концентрации белков; 

 Связывание является 
неселективным; 



Связывание ЛС с белками 

крови и тканей 

 ЛС могут вытесняться 
эндогенными веществами и 
другими ЛС; 

 При вытеснении ЛС из связи с 
белками – усиление эффекта, 
риск развития нежелательных 
реакций. 



Связывание ЛС с белками 

крови и тканей 

 ЛС, характеризующиеся 
невысокой степенью связывания 
с белками плазмы (<50%), быстро 
распределяются в организме и 
очень скоро дают 
терапевтический эффект;  
быстро элиминируются; эффект 
сохраняется непродолжительное 
время; 



Связывание ЛС с белками 

крови и тканей 

 ЛС, обладающие высокой степенью 
связывания с белками плазмы 
(>90%), медленно накапливаются в 
тканях, долго создают 
терапевтические концентрации, 
эффект наступает постепенно; 
элиминируются медленно, 
обеспечивая длительное 
удержание терапевтического 
эффекта. 







Выведение ЛС 

 Выведение (элиминация) – 
процесс удаления ЛС из 
организма, который включает 
в себя его нейтрализацию 
(биотрансформацию или 
метаболизм) и собственно 
экскрецию. 





Биотрансформация (метаболизм) 

– процесс химического 

изменения ЛС в организме 

 







В зависимости от способности 

ЛС влиять на активность 

микросомальных ферментов 

их разделяют на 2 типа. 

 



 Вещества – ингибиторы 
метаболизма, снижающие 
активность микросомальных 
ферментов. 

 Вещества – индукторы 
метаболизма, повышающие 
активность микросомальных 
ферментов. 



ЛС, взаимодействующие с ферментами Цитохром Р-450   
Enzyme Substrates Inhibitors Inducers 

CYP3A4 Amiodarone 

Benzodiazepines 

Caffeine 

Ca-сhannel blockers 

Clarithromycin 

Enalapril 

Estrogen 

Fentanyl 

Lansoprazole 

Lidocaine 

Omeprazole 

(S)-Omeprazole 

Prednisone 

Statins 

(R)-Warfarin 

Amiodarone 

Cimetidine 

Ciprofloxacin 

Clarithromycin 

Diltiazem 

Erythromycin 

Metronidazole 

Omeprazole 

(S)-Omeprazole 

Sertraline 

Verapamil 

Grapefruit juice 

Parsley 

Selderey 

Carbamazepine 

Dexamethasone 

Isoniazid 

Phenobarbital 

Phenytoin 

Prednisone 

Rifampin 

Tutsan 



Индивидуальная 

вариабельность метаболизма 

 Генетические факторы; 

 Возраст (новорожденные, 
пожилые); 

 Сопутствующие заболевания; 

 Влияние других ЛС; 





Экскреция 

 Процесс выведения из 
организма лекарственных 
средств или их метаболитов 
без дальнейших изменений  
химической структуры. 





Экскреция через почки 

1. Клубочковая фильтрация; 

2. Канальцевая реабсорбция: 
зависит от рН мочи (↑ рН мочи ↑ 
экскрецию слабых кислот - 
фенобарбитала, аспирина и др.); 

3. Канальцевая секреция: пример – 
пенициллины, энергозависимый 
процесс, блокируемый 
метаболическими ингибиторами 
(пробенецид, этамид). 



ВЛИЯНИЕ рН МОЧИ НА РЕАБСОРБЦИЮ 

 Кислая реакция мочи (↓ рН) способствует 
экскреции слабых оснований (например 
алколоидов никотина, атропина, хинина) и 
затрудняет выделение слабых кислот 
(барбитуратов, ацетилсалициловой 
кислоты). Чтобы ускорить выведение 
почками слабых оснований, следует 
изменить реакцию мочи в кислую 
сторону (снизить рН мочи). В таких 
случаях назначают хлорид аммония. 

 

   Щелочная реакция мочи (↑ рН) 
способствует экскреции слабых кислот. 
Если необходимо повысить экскрецию 
слабых кислот, назначают натрия 
гидрокарбонат и другие ЛС, сдвигающие 
реакцию мочи в щелочную сторону 
(повышают рН мочи).  

           Например, в/в введение натрия 
гидрокарбоната  используют для 
ускоренного выведения барбитуратов или 
ацетилсалициловой кислоты в случае их 
передозировки. 
 

Рис.10  Из: Каркищенко Н.Н. и соавт., 

Фармакокинетика, Ростов н/Д, 2001 











Фармакодинамика 

 



 Фармакодинамика – (греч. рharmakon – 
лекарство, dynamis – сила, 
возможность, способность) раздел 
клинической фармакологии, 
изучающий совокупность эффектов 
лекарственных средств (желаемых и 
побочных) и механизмы их развития. 

 «Фармакодинамика – это все то, что 
делает лекарственное средство в 
организме». 















Механизм действия ЛС 

    Воздействие на специфические 
рецепторы; 

    Влияние на активность 
ферментов; 

    Физико-химическое действие 
на мембраны клеток; 

    Прямое химическое 
(цитотоксическое) воздействие. 



Воздействие на 

специфические рецепторы 

http://stopsmokingweedforever.files.wordpress.com/2010/06/thc-rections-receptors.jpg












Влияние на активность 

ферментов 

 ЛС могут стимулировать или 
ингибировать ферменты, 
взаимодействуя с ними с разной 
силой, обратимо или необратимо, 
что характеризует выраженность 
и продолжительность 
фармакологического эффекта. 



Физико-химическое действие 

на мембраны клеток 

 ЛС изменяют 
трансмембранный 
электрический 
потенциал 
вследствие влияния 
на трансмембранный 
транспорт ионов. 

http://kineziolog.bodhy.ru/sites/default/files/REFER-11-4.JPG
http://media-2.web.britannica.com/eb-media/41/54741-004-8E4F81CC.jpg


Прямое химическое 

(цитотоксическое) воздействие 

 ЛС непосредственно 
взаимодействуют с 
небольшими молекулами 
внутри клеток или 
внутриклеточными 
структурами, приводя к 
нарушению 
жизнедеятельности  
клеток. 

http://medicalplanet.su/Img/1406.jpg


Прямое химическое 

взаимодействие 

 Некоторые ЛС оказывают 
эффекты, не изменяя 
клеточную функцию и не 
связываясь с рецепторами. 



Прямое химическое 

взаимодействие 

 Пример: большинство антацидов 
уменьшают желудочную кислотность 
через простые химические реакции; 
антацидные ЛС - основания, которые 
при химическом взаимодействии с 
кислотами, образуют нейтральные 
соли. 

 Пример: действие холестирамина 
(секвестранта желчных кислот) 
основано на связывании желчных 
кислот в ЖКТ. 







































БЛАГОДАРЮ ЗА ВНИМАНИЕ !  


