
山西药科职业学院

教 学 设 计 方 案

课程：药物化学

授课内容 模块六 抗生素  单元一 β-内酰胺类抗生素

专业 药学、药检、药物制剂 课 时 2 课 型 理论课

教学

目标

知识

目标

1.讲出抗生素的定义、作用机理、主要结构类型及每类的典型药物。

2.说出β-内酰胺类抗生素的结构特点、分类。

3.了解半合成青霉素的合成通法。

能力

目标

1.能写出青霉素钠的化学结构，并说出其稳定性。

2.认识阿莫西林、氨苄西林的化学结构并能说出上述典型药物的

理化性质、结构特点、代谢特点、作用特点和用途。

素质

目标

树立良好的职业道德。

德育渗透 抗生素的滥用。

教学方法使

用及教学媒

体设计

1．教学方法：讲授法、讨论法。

2．教学媒体：多媒体、药品说明书、药品包装盒、板书。

新知识

新技术

青霉素的发现

双语教学 Penicillins  青霉素类 

Cephalosporins  头孢菌素类  

重  点

难  点

及处理

重点：典型药物

难点：性质

处理：结构推导性质

参考书目 《药物化学》  人民卫生出版社  刘文娟 主编

《药物化学》  中国医药科技出版社  刘文娟 主编



授课内容 重点设计

【前提诊断】

1. 说出异烟肼的结构特点、理化性质。

2. 什么是抗生素？常用的抗生素有哪些？

5min

教师提问

【导入新课】

    抗生素是对抗细菌的药物,其作用是将细菌杀死或抑制细菌生长,因此,

它只适用于由细菌引起的疾病。常用的抗生素有青霉素、链霉素、四环素、庆

大霉素、卡那霉素、红霉素等.在使用抗生素方面,目前有一种倾向值得提出

纠正,即:一有发烧或一见白细胞增加,就用抗生素.因为引起发烧的原因,并

不一定都是细菌感染。即使是感染性疾病,也可以是病毒或其他病原体感染

造成,绝不仅仅是细菌.白细胞增高的情况也是这样。另外,不是任何一种抗

生素对什么细胞都能起作用,而是有针对性的。不能认为只要用了抗生素,就

可以放心了。还有的家长认为即使是病毒感染,用了抗生素也可能预防细菌

感染。这种想法是好的,但实际上并不能起到这种作用。

2min

【讲授新课】

素质教育素材——抗生素的滥用

由于抗生素在人、畜、农业的广泛使用和滥用，细菌对抗生素的耐药现

象已引起了全球各方面的关注，此次由 WHO 主持起草的“对人类健康极

为重要的抗生素目录“就是为世界各国医药卫生管理当局提供一个应该给

予高度重视和予以保护的抗生素目录，尽管我国国家食品药品管理局规定

从 2004年 7月 1日起凭医生处方才能购买到抗生素，但在我国，抗生素

作为食用动物生长促进剂使用的现象十分普遍和严重并已引起了严重的后

果，例如我国大肠杆菌对喹诺酮类抗生素的耐药率已达 60％以上，而在

欧美仅 5％左右，几乎相差十倍，此现象必须引起相关行业管理部门的重

视，一方面共同采取措施，加强细菌耐药性监测工作，特别是对人畜共患

菌耐药性监测工作，并组织各方面专家根据中国的国情，制定抗生素分类

目录，限制极为重要的抗生素的使用，另一方面应加强对社会公众的教育

和宣传合理使用抗生素的重要性，以有效地保护人类健康的资源———抗

生素。 

抗生素按结构类型分 5类（作用机制）：

65min

德育渗透

举例



1.β-内酰胺类（抑制细菌细胞壁的合成）；   

2.大环内酯类（干扰蛋白质的合成）；

3.氨基糖苷类（干扰蛋白质的合成）； 

4.四环素类（干扰蛋白质的合成）；

5.其他类。

单元一  β-内酰胺类抗生素

一、青霉素类和头孢菌素类比较

（1）含四元β-内酰胺环，与另一个含硫杂环拼合青霉素类基本结

构是 6氨基青霉烷酸（6-APA），头孢菌素类是 7-氨基头孢霉烷酸（7-

ACA）；

（2）2位含有羧基，可成盐，提高稳定性。

（3）均有可与酰基取代形成酰胺的 氨基，青霉素类 6位，头孢菌素

类 7位；酰胺侧链引入，可调节抗菌谱、作用强度、理化性质。

（4）都具有不对称碳，旋光性， 青霉素母核：2S、5R、6R；头孢霉素

母核：6R、7R。

二、典型药物

青霉素的发现

    英国圣玛丽学院细菌学讲师弗莱明在实验室中偶然发现，有一只细菌

培养皿中的培养基发霉了，长出一团青绿色的霉花，在霉花的周围出现了

一圈空白，原先生长茂盛的葡萄球菌不见了。这是怎么回事呢？于是他将

这种绿色霉菌专门收集、繁殖起来，试验证明培养液能很快杀死葡萄球菌、

链球菌和肺炎球菌。1929年弗莱明将这一重大发现发表在《实验病理学》上，

并给这一物质起名叫“青霉素”。1940年英国病理学家佛罗理和生物化学

家钱恩一起攻关，得到高纯度的青霉素并将其应用于临床，使它与原子弹

和雷达一起，被誉为第二次世界大战时期的三大发明。他们还因此共同获

比较

板书结构



得了1945年的诺贝尔奖。

青霉素G

（一）结构

结构特点：6位侧链含苄基，故又名苄青霉素；2位羧基显酸性，可

呈钠盐或钾盐；3个手性碳。

（二）性质及作用特点

（1）不耐酸，不能口服；

（2）碱性分解及酶解，生成青霉酸，故不能和碱性药物（如氨基糖

苷类）一起使用；

（3）细菌产生β-内酰胺酶，不耐酶，产生耐药性。

（三）代谢特点

青霉素半衰期短，排泄快：与丙磺舒（抗菌增效剂）合用。

（四）过敏反应

外源性过敏原主要来自在生物合成时带入的残留蛋白质多肽类杂质；

内源性过敏原来自于生产、贮存和使用过程中β-内酰胺环开环自身聚合，

生成的高分子聚合物反应。

过敏源的抗原决定簇： 青霉噻唑基、酰胺侧链。

师生课堂互动
有人说进口的青霉素比较纯，不要做皮试，你认为呢？
解析要点：引起青霉素过敏的过敏原有外源性和内源性两种。如果说

进口的青霉素比较纯，也只能降低外源性过敏原的致敏因素，而对内源性
过敏原所导致的过敏反应无影响。所以，进口的青霉素仍需做皮试。
三、半合成青霉素类

（1）6位侧链引入吸电子基团，发展了耐酸青霉素；

（2）6位侧链引入体积大的基团，阻止酶的进攻，发展了耐酶青霉

素；

（3）侧链酰基的α位引入极性大的基团，发展了广谱青霉素。

氨苄西林

由结构推导性

质

课堂互动

比较



（一）结构

（二）性质及作用特点：

（1）化学性质同青霉素，可发生各种分解；

（2）含游离氨基具有亲核性，极易生成聚合物（共性，如阿莫西

林）；

（3）对酸稳定，可口服给药。

第一个广谱青霉素，不耐β-内酰胺酶。

阿莫西林

（一）结构

结构特点：异烟酸和水合肼形成酰肼

（二）性质及作用特点：

1.结构类似氨苄西林，苯环 4位酚羟基；

2.同氨苄西林，四个手性碳，R右旋体；

3.性质同氨苄西林，可分解和聚合，聚合速度快；

4.同氨苄西林，不耐β-内酰胺酶。

讨论及能力训练

案例分析：高中学生李某，因患急性阑尾炎住院手术治疗，出院两个

星期后伤口部位仍然疼痛，因此来到医院门诊部治疗，医生检查发现伤口

部位红肿，有触痛，对伤口进行处理时，挤出大量的黄色的脓液，送到检

验室做革兰染色试验，发现有大量的革兰阳性球菌存在，细菌培养和敏感

比较

课堂互动



性试验要等到三天后才有结果。因李某面临高考，不想住院治疗，因此医

生决定用青霉素类药物对他进行治疗。作为药师的你根据病人的病情和药

物的性质如何选择以下的药物：青霉素 G、甲氧西林、哌拉西林、氨苄西林、

氯唑西林等？

①请分析上述几种青霉素类药物的性质和作用特点。

②根据病人的病情，提出你对用药治疗的建议。

解析要点：青霉素 G为天然的抗生素，主要用于治疗革兰阳性菌如链

球菌、葡萄球菌、肺炎球菌等所引起的全身或严重的局部感染，因对酸不稳

定，不能口服，通常用青霉素钠的粉针剂，注射前用注射用水现配现用。

甲氧西林为耐酶的半合成青霉素，对酸也不稳定，不能口服给药。哌拉西

林对绿脓杆菌、变形杆菌、肺炎杆菌等的作用强，而且耐酶，可用于上述细

菌引起的感染，临床以其钠盐注射使用。氨苄西林为广谱的半合成青霉素，

对流感杆菌、痢疾杆菌、大肠杆菌、伤寒杆菌、变形杆菌等均有效，但口服吸

收不好，临床以其钠盐注射使用。氯唑西林为耐酸、耐酶的广谱青霉素，对

金黄色葡萄球菌的作用较强，因耐酸而可以口服。

根据革兰染色试验的结果和对伤口的检查，可判断李某的病情很可能

是金黄色葡萄球菌和绿脓杆菌的感染而引起的，因此可选用对绿脓杆菌作

用强的哌拉西林及对金黄色葡萄球菌有效的药物，为了满足门诊治疗的需

要，最好选用可以口服的药物，所以建议先用哌拉西林钠注射治疗，然后

改用氯唑西林口服治疗。

【课堂小结】

本节课简单介绍了抗生素的分类，重点讲解了青霉素 G、阿莫西林的

化学结构、理化性质。同学们要学会根据化学结构推导理化性质。

5min

用彩色粉笔标

示重点内容

【布置作业】

1.总结所学官能团的性质；

2.说出耐酸、耐酶、广谱半合成青霉素的结构特点。

3.查资料：头孢氨苄。

3min

同学记录


