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薬剤 薬の生体内運命
薬物の体内動態
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薬物動態の解析

製剤化のサイエンス
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生体膜透過

単純拡散

薬剤

その他 膜動輸送

膜動かしてエネ消費
→高分子を取り込む

種類
エンドサイトーシス

細胞内へ輸送

飲作用：小さな粒子、液体など取り込み
食作用：顆粒状物質の取り込み

エキソサイトーシス 細胞外へ輸送（排出）

担体介在輸送

単純拡散では脂溶性低いアミノ酸や
グルコースは透過しにくい
→担体使って移動させよう

能動輸送

促進拡散

2



このPDFは「マインドマップ薬学」の 
薬剤マインドマップのサンプルです。 

無断転載・共有・複製・再配布を固く禁じます。

単純拡散

基本は
フィックの法則

式

J:透過速度 D:拡散係数 S:膜面積 C:濃度 L:膜厚 K:分配係数

影響因子

分子サイズ 大きいと通りにくい

水素結合
水素結合能高い官能基
あると通りにくい

脂溶性
分配係数（オクタノール/水）

ある程度高い方が通りやすい

アミノ酸、グルコースなどは
通りにくいので、担体介在輸送で

オクタノール/水分配係数

薬剤-生体膜透過

ｐH分配仮説

概要仮説：「イオン型は脂質二重膜を透過できない」として
→「イオン型⇆分子型」の比率によって分配性が決まる
→p Hで比率変化→p Hで吸収率が変わる

ヘンダーソン・
ハッセルバルク式

酸性
分子分率を知る

塩基性

影響酸性の微小pH環境

周囲よりpH↓→分子分率異なる
酸性薬だと分率高くなる
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担体介在輸送

Na＋の流れを追おう！

促進拡散

概要

濃度勾配に従う ATP不要

担体使う→飽和あり、競合阻害あり

速度式 ミカエリス-メンテン

種類(例)

GLUT2
小腸や肝臓などから
細胞内へのグルコース取り込み

GLUT４ インスリン依存的に骨格筋などへ取り込み

GLUT5 小腸上皮細胞でフルクトース吸収

薬剤-生体膜透過

能動輸送

特徴
濃度勾配に逆らう☆ATP使う

担体使う
飽和現象あり

競合阻害基質認識性低いため
似た物あるとお互い影響

速度式
ミカエリス-メンテン式

分類

一次性能動輸送

特徴ATP直接利用

P-糖タンパク

特徴

異物排出機構（薬を外に出す）

・認識性超低い→いろんなものを排出
・脂溶性高いと輸送されやすい
・CYP３A４で代謝される多くの薬と共通

例

Na⁺/K⁺-ATPase血管側(測定膜側)に存在し、イオン勾配を作る

二次性能動輸送

特徴
イオンの濃度勾配

ATPの間接利用

共輸送系

Na⁺/アミノ酸共輸送体
(アミノ酸トランスポーター)

H⁺/ペプチド共輸送体
(ペプチドトランスポーターPEPT1)

ジペプチドやトリペプチドを
H⁺勾配使ってH⁺と共に輸送する

例

逆輸送系

Na⁺/H⁺逆輸送体
小腸内のpH低く
保ってるのはこれ
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製剤化の
サイエンス

製剤の性質

製剤設計
薬剤

DDS
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DDS

ターゲティング

コントロールドリリース

吸収改善
薬剤-製剤化のサイエンス

プロドラッグ

消化管吸収↑

溶解性の改善ホスアプレピタント←アプレピタント

経口投与可能初回通過効果軽減エチニルエストラジオール
↑エストラジオール(肝で分解)

胃での分解防ぐ
エリスロマイシンエチルコハク酸エステル

副作用減少

ターゲティング
・ドキシフルリジン←フルオロウラシル
・レボドパ←ドパミン

↑アミノ酸輸送系で脳内に輸送

持続性
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ターゲティング

概要

イメージ

分類

受動的ターゲティング EPR効果 腫瘍組織で
・バリア機能↓→血管透過性↑
・リンパ管が未発達→蓄積されやすい

能動的ターゲティング
標的の表面に特異的に発現する受容体
などを利用し、積極的に送り込む手法

分子標的薬

薬剤-製剤化のサイエンス-DDS

能動的

分子標的薬
抗体医薬品 モノクローナル抗体 インフリキシマブなど

低分子の分子標的薬 チロシンキナーゼ阻害薬 イマチニブとか

生体高分子由来のキャリア （カドサイラ

®

点滴静注用）
トラスツズマブエムタンシン

抗体薬物複合体として
細胞内に取り込まれる

受動的

リピッド
マイクロスフェア

特徴
標的指向性向上動脈硬化病変部位、炎症部位へ集積↑

難水溶性薬の溶解性↑

薬
デキサメタゾンパルミチン酸エステル関節リウマチ治療

PGE1(アルプロスタジル)慢性動脈閉塞症に

リポソーム

特徴

リポソームリン脂質二重膜の小胞で薬物を内包
できるがμΦに取り込まれやすい

PEG修飾リポソーム滞留性UP水和層形成→μΦの認識↓
→μΦに貪食されにくい

薬

アムホテリシンB

ドキソルビシン
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