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摘　要 ：心血管药物的药代动力学特征对临床应用至关重要，影响药物疗效与安全性。ACEI 类药物通过抑制血管紧张素转化酶

的活性发挥作用，药代学稳定；他汀类药物降低胆固醇，具有多效性，药代学复杂需监测；β 受体阻断药减缓心率，药代快分

布广。上述药物在降压、抗心绞痛、调节血脂与抗动脉粥样硬化等方面发挥关键作用，临床需根据患者情况合理用药。
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引    言 ：
心血管疾病是全球范围内最主要的致死原因之一，其治疗药物种类繁多，包括血管紧张素转化酶抑制剂（ACEI）、

他汀类药物和β受体阻断药等。药代动力学是研究药物在体内动态变化规律的科学，对于指导药物的临床应用具

有重要意义。本文将从药代动力学的角度，探讨心血管药物的特征及其在治疗中的应用。

1 药物代谢动力学在心血管药物应用中的重要性

药物代谢动力学在心血管药物的应用中，其地位

无可替代且影响深远。这一学科深入探索了药物从进入

机体直至全部消除的全过程，包括药物如何从给药部位

进入血液循环，随后在体内的各个部位和组织器官中如

何分布，特别是如何靶向作用于心血管系统；也揭示了

药物在肝脏、肾脏等器官中的生物转化机制，以及最终

通过肾脏、胆、肠道等途径排出体外。对药物的这一过

程的理解，为临床医生的治疗提供了宝贵的意见，使他

们能够精确掌握药物在患者体内的动态变化，包括其起

效时间、作用强度及持续时间等关键参数。基于这些详

尽的信息，医生能够针对每位患者的具体情况，如年龄、

性别、体重、肝肾功能状态以及合并疾病等，量身定制

最适合的给药方案。这不仅有助于最大化药物的治疗效

果，使心血管患者得到及时且有效的治疗，同时也能够

减少药物可能带来的不良反应，提升治疗的安全性和患

者的生活质量 [1]。另外，药代动力学的知识还有助于

医生预测药物之间的相互作用，从而避免潜在的药物冲

突，确保联合用药的安全性和有效性。在心血管疾病的

复杂治疗中，多种药物往往需要同时使用，药代动力学

的应用就显得尤为重要，它能够帮助医生在纷繁复杂的

药物选择中做出明智的决策，为患者提供最优化的治疗

方案。

2 心血管药物的药代动力学特征

2.1 血管紧张素转化酶抑制剂（ACEI）

血管紧张素转化酶抑制剂（ACEI）的药代动力学

特性为心血管疾病的治疗提供了坚实的基础。口服摄入

这类药物后，几乎立即开始其吸收过程，这一环节往往

展现出高效且稳定的特性，使得食物摄入对其吸收程度

的影响变得微乎其微，患者无需过分担忧进食时间对药

效的潜在干扰。一旦进入血液循环，ACEI 类药物便能

够广泛而均匀地分布至全身各处，但其亲和力尤为显著

地集中在心脏与肾脏等关键靶器官上，确保药物能够直

接作用于这些对于心血管疾病治疗至关重要的区域，有

效抑制血管紧张素转化酶的活性，从而减少血管紧张素

Ⅱ的生成，抑制缓激肽降解，降低外周血管阻力，最终

实现血压的平稳控制和心脏功能的显著改善。在代谢层

面，ACEI 类药物展现出了独特的肝代谢路径，大部分

药物在肝脏内被转化为具有生物活性的代谢产物，这些

代谢产物同样能够发挥降压和改善心脏功能的作用，增

强了药物的整体疗效 [2]。值得注意的是，部分 ACEI 类

药物如福辛普利等，还具备通过肾脏和肝脏双通道排泄

的能力，这一特性为肾功能受损的患者提供了更为灵活

的治疗选择，医生可根据患者的具体情况调整剂量，以

减少药物在体内的蓄积，避免不必要的副作用。

2.2 他汀类药物

他汀类药物，作为血脂管理领域的基石，其药代

动力学特性深刻影响着其在临床中的应用效果。口服给

药后，这类药物展现出卓越的生物利用度，不仅作用迅

速且几乎完全，这一过程几乎不受日常饮食的干扰，为

患者提供了灵活的用药时间选择。一旦进入体内，他汀

类药物能够广泛渗透至各组织间隙，但它们的首要目标

锁定在肝脏这一胆固醇合成的主要场所。通过精准地抑

制 HMG-CoA 还原酶的活性，他汀类药物有效阻断了胆固

醇合成的关键步骤，从而降低了血液中低密度脂蛋白胆

固醇（LDL-C）的水平，这是预防心血管疾病发生发展
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的关键因素。在代谢阶段，他汀类药物的复杂性得以进

一步体现。它们主要通过肝脏内的细胞色素 P450 酶系

统进行生物转化，这一过程可能产生多种代谢产物，其

中部分仍保留了一定的药理活性，继续发挥降脂效果。

这种代谢路径的多样性不仅增加了药物的稳定性和安全

性，也为个体化的治疗方案提供了可能。至于排泄过程，

他汀类药物及其代谢产物主要通过胆汁排入肠道，随着

粪便排出体外，这是药物清除的主要途径。此外，虽然

只有一小部分药物及其代谢产物通过肾脏排泄，但这对

于肾功能受损的患者而言，仍然需要谨慎评估和调整剂

量，以确保药物的安全性和有效性。

2.3 β受体阻断药

β 受体阻断药，作为心血管治疗领域中的关键药

物，其药代动力学特性深刻影响着其在临床上的应用与

疗效。口服摄入后，这类药物能够迅速穿透胃肠道黏膜，

实现高效吸收，其生物利用度普遍较高，这一特点确保

了药物能够迅速达到治疗所需的血药浓度。值得注意的

是，β 受体阻断药的吸收过程相对独立，不易受到日

常饮食时间或内容物的影响，为患者提供了灵活的用药

时间。进入血液循环后，β 受体阻断药广泛分布于全

身各个组织器官，但其对心脏和血管系统的亲和力尤为

突出。它们能够精准地识别并结合 β 受体，通过阻断

交感神经系统的过度激活，有效减缓心率、减弱心肌收

缩力及减少心肌耗氧量，从而在多个层面上改善心脏功

能，减轻心脏负担。在代谢层面，β 受体阻断药主要

通过肝脏进行转化，这一过程中部分药物如美托洛尔会

有首过效应，即药物在首次通过肝脏时即被部分代谢，

导致最终进入体循环的药量相对减少 [3]。这一现象要

求在临床应用中，需要考虑个体差异，以确保药物剂量

的精准。至于排泄途径，β 受体阻断药及其代谢产物

主要通过肾脏以尿液形式排出体外。所以，在肾功能受

损的患者中，药物的清除速度可能减慢，导致药物在体

内蓄积的风险增加。针对这一情况，临床医生需密切关

注患者的肾功能状况，并适时调整药物剂量，以确保治

疗的安全性和有效性。

3 心血管药物的临床应用

3.1 降压治疗

在高血压的综合管理中，降压药物扮演着举足轻

重的角色，它们以其独特的药理机制，共同构筑起守护

心血管健康的坚固防线。第一，血管紧张素转化酶抑制

剂（ACEI）与血管紧张素受体拮抗剂（ARB）作为两大

类药物，通过精准地干预肾素 - 血管紧张素系统这一血

压调节的关键路径，实现了对血管的广泛而有效的扩张

作用。ACEI 通过抑制血管紧张素转化酶的活性，减少

血管紧张素Ⅱ的生成，从而减弱其对血管的收缩效应；

而 ARB 则直接阻断血管紧张素Ⅱ与受体的结合，进一步

削弱了血管收缩的信号传导。这两类药物不仅能够有效

降低血压，还能在一定程度上改善心脏重构，保护靶器

官功能。第二，钙离子拮抗剂（CCB）以其独特的机制，

在高血压治疗中占据了重要地位。它们通过抑制钙离子

通道，阻止钙离子内流进入血管平滑肌细胞，进而抑制

了细胞的兴奋 - 收缩耦联过程，使得血管平滑肌得以松

弛，血管阻力下降，血压随之降低。CCB 尤其适用于老

年高血压、单纯收缩期高血压以及合并冠状动脉粥样硬

化的患者，其疗效显著且安全性高。第三，利尿剂作为

另一类经典的降压药物，其降压原理在于通过增加尿液

的排出，减少体内的体液量，从而降低血容量和心脏的

前负荷，达到降压的目的。尤其适合于单纯收缩期高血

压或伴有心力衰竭的高血压患者、老年高血压患者。然

而，在使用过程中需注意监测电解质，防止低钾血症等

不良反应的发生。最后，β 受体阻断药以其独特的 β

受体阻断作用，在高血压治疗中发挥着不可替代的作用。

它们通过减慢心率、降低心肌收缩力和减少心排出量，

从而降低血压。β受体阻断药还能有效改善心肌缺血、

减少心绞痛发作，并降低心肌梗死后的再梗死率和死亡

率。对于合并窦性心动过速、心绞痛或肾素活性偏高的

高血压患者，β受体阻断药更是不可或缺的治疗药物。

3.2 抗心绞痛药与改善心肌供血

在抗心绞痛与改善心肌供血的策略中，硝酸酯类、

β 受体阻断药和钙通道阻断药等药物构成了治疗方案

的基石，它们各自以其独特的药理作用机制，共同为缓

解心绞痛症状、优化心肌血液灌注贡献着力量。硝酸酯

类药物，作为经典的抗心绞痛的药物，其核心价值在于

能够迅速扩张冠状动脉及外周血管，这一效应显著增加

了心肌的血流灌注，为缺血的心肌组织提供了宝贵的氧

气和营养物质。同时，通过降低心脏的前负荷和后负荷，

减少心肌的耗氧量，使得心肌的氧供与氧需之间达到了

更为和谐的平衡状态，从而有效缓解了心绞痛的症状。

硝酸酯类药物还具有抗血小板聚集、改善内皮功能等多

种生物学效应，进一步巩固了其在抗心绞痛治疗中的地

位。β受体阻断药则通过阻断心脏的β1肾上腺素受体，

在降低心率、减弱心肌收缩力、降低心机耗氧量以及调

节血压方面展现出卓越的疗效。这些药理效应共同作用

于心脏，使得心肌的耗氧量显著降低。在心绞痛的治疗

中，β 受体阻断药不仅能够缓解心绞痛的急性发作，

更重要的是，它能够预防心绞痛的反复发作，降低心肌
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梗死等严重心血管事件的发生风险 [4]。另外，β 受体

阻断药还具有改善心脏重构、提高心脏功能等，为患者

的全面康复奠定了坚实的基础。钙通道阻断药则通过精

准地抑制钙离子进入心肌和平滑肌细胞，有效地阻断了

冠状动脉痉挛的发生路径。这一作用机制对于缓解因冠

状动脉痉挛引起的心绞痛具有尤为重要的意义。钙通道

阻断药还能够扩张周围血管，降低血压，减少心脏的后

负荷，进一步改善了心肌的供血状况。在治疗心绞痛时，

医生会根据患者的具体病情、合并症以及药物耐受性等

因素，灵活选择钙通道阻断药的种类和剂量，以达到最

佳的治疗效果。硝酸酯类、β 受体阻断药和钙通道阻

断药等药物在抗心绞痛与改善心肌供血方面各自发挥着

不可替代的作用。它们通过不同的药理作用机制，协同

作用于心脏和血管系统，为患者提供了全面而有效的治

疗保障。在治疗过程中，医生会根据患者的具体情况进

行个体化的药物选择和剂量调整，以确保治疗效果的最

大化和不良反应的最小化。

3.3 调节血脂与抗动脉粥样硬化

他汀类药物作为调节血脂与抗动脉粥样硬化的前

沿药物，其重要性不言而喻。这些药物的核心作用机制

在于抑制 HMG-CoA 还原酶的活性。HMG-CoA 还原酶是胆

固醇生物合成途径中的限速酶，其受到抑制直接导致胆

固醇合成路径受阻。他汀类药物减少了低密度脂蛋白胆

固醇（LDL-C）的生成量。LDL-C 是动脉粥样硬化斑块

形成的主要脂质成分，其水平的降低对于预防和治疗高

脂血症、冠心病等心血管疾病具有至关重要的意义。他

汀类药物的降脂作用远不止于此。它们还展现出多效性，

能够稳定已存在的动脉粥样斑块，通过减少斑块内的脂

质沉积、增加斑块纤维帽的厚度和稳定性，有效防止斑

块破裂和脱落。这一过程对于预防急性冠脉综合征、脑

卒中等严重心脑血管事件的发生具有决定性作用。此外，

他汀类药物还能通过抑制血小板聚集、改善血管内皮功

能、促进血管新生等多种途径，进一步巩固其抗动脉粥

样硬化的效果。在治疗实践中，他汀类药物已成为高脂

血症、冠心病和动脉粥样硬化等疾病的基石治疗。无论

是作为单一疗法还是与其他药物联合使用，他汀类药物

都能显著降低患者的血脂水平，改善心血管预后 [5]。

医生应根据患者的具体情况，如血脂水平、心血管风险

评估、合并症及药物耐受性等，制定个体化的治疗方案，

以确保治疗的安全性和有效性。值得注意的是，他汀类

药物的长期治疗的依从性对于维持治疗效果至关重要。

所以，医生在应用他汀类药物时，会充分考虑患者的实

际情况，提供必要的用药指导和支持，帮助患者克服在

治疗过程中可能遇到的困难和挑战，确保治疗方案的顺

利实施。用药期间定期监测血脂水平、肝功能和肌酸激

酶等指标，也是保障他汀类药物安全使用的重要环节。

结  语：

心血管药物的药代动力学特征深刻影响着其在临

床上的应用效果与安全性，精准理解这些特征对于优化

治疗方案至关重要。ACEI、他汀类药物及 β 受体阻断

药作为心血管领域的基石药物，通过各自独特的药代学

过程，在降压、抗心绞痛、调节血脂及抗动脉粥样硬化

等方面发挥着重要作用。未来，随着药代动力学研究的

深入，心血管药物的临床应用将更加个性化和精准化。
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