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第一部分 课程性质与目标
　　一、 课程性质与特点

　　本课程是高等教育自学考试制药工程（化学制药方向）所开设的专业课之一，它是一门理论联系实际，应用性较强的课程。本课程按化学制药工艺路线的设计和选择、化学合成药物的工艺研究、催化和相转移催化，中试放大与生产工艺规程、药厂“三废”防治等章节组成总论，阐述化学制药工艺生产的基本规律，并选取5个药物作为典型品种，对其化学结构进行剖析，并对工艺路线设计和选择进行深入讲解。

　　二、 课程目标与基本要求

　　设置本课程，为了使考生综合运用所学理论知识，掌握化学药物的有机合成、生产工艺和试验设计的基本理论和技能。通过本课程的学习，使考生了解化学药品的特殊性和化学制药工业的特点；掌握化学合成药物的工艺研究技术，反应条件与影响因素的考察是药物工艺研究的主要任务；熟悉中试放大，生产工艺规程和安全生产技术的内容和重要意义；熟悉药厂“三废”的防治。熟悉典型药物的生产工艺原理及反应条件和影响因素。
　　

第二部分 课程内容与考核目标
第一章 绪论
　　一、 学习目的与要求

　　通过本章的学习，了解化学制药工艺学的研究对象和内容；化学制药工业的特点及在化学工业中的地位；国内外化学制药工业的发展和现状。

　　二、 考核知识点与考核目标

　　(一) 化学制药工艺学的研究对象和内容（一般）

　　了解：化学制药工艺学的研究对象和内容

　　　　　化学制药工业的特点

第二章 制药工艺路线的设计和选择
　　一、 学习目的与要求

　　通过本章的学习，了解化学合成药的开发途径、技术方法。能简单的评价药物工艺路线的合理性。

　　二、 考核知识点与考核目标

　　（一） 药物工艺路线的评价与选择（重点）

　　了解：药物工艺路线评价的基本原则

　　理解：药物合成的收率、总收率的基本概念

　　应用：药物合成的收率、总收率的计算

　　（二） 药物工艺路线的设计（次重点）

　　了解：药物工艺路线设计的基本内容

　　类型反应法、分子对称法、追溯求源法、模拟类推法

　　理解：光学异构物拆分法的基本原理 

第三章 合成药物工艺研究
　　一、 学习目的与要求

　　通过本章的学习，了解合成药物工艺中反应条件对反应物质所起作用的规律性。掌握反应条件和影响因素的7个方面：配料比、溶剂、催化、能量供给、反应时间与监测、后处理、产品的纯度与检验。

　　二、 考核知识点与考核目标

　　（一）反应物的浓度与配料比（重点）

　　理解：化学过程中的单分子反应、双分子反应、零级反应、可逆反应、平行反应 

　　应用： 化学过程中配料比的计算

　　（二）溶剂的选择和溶剂化效应（重点）

　　了解： 介电常数、偶极矩、溶剂极性参数

　　理解： 溶剂化 

　　应用： 溶剂对反应速度的影响 

　　　　　 溶剂对反应方向的影响 

　　　　　 溶剂对产品结构的影响 

　　　　　 溶剂极性对互变异构体平衡的影响 

　　（三）反应温度与压力（次重点）

　　理解：反应温度对反应的影响 

　　　　　反应压力对反应的影响 

　　（四）试验设计及优选方法（次重点）

　　应用：会用正交试验设计实验方案

第四章 催化和相转移催化
　　一、 学习目的与要求

　　通过本章的学习，了解催化剂和酸碱催化的基本概念、原理。掌握相转移催化作用原理，并能在具体反应中应用。

　　二、 考核知识点与考核目标

　　（一）相转移催化剂 （重点）

　　理解：相转移催化原理 

　　　　　相转移催化反应历程 

　　　　　相转移催化剂的种类、机理

　　　　　在不同条件下（中性、碱性）相转移催化反应机理

　　　　　溶剂的选择

　　应用：能用图示法解释一般相转移催化反应历程 

　　　　　对于具体反应实例予以图示和文字叙述 

　　（二）催化剂和酸碱催化 （次重点）

　　了解： 催化作用的基本特征 

　　　　　 催化剂的活性及影响因素

　　理解： 评价催化剂质量的指标：活性 

　　　　　 酸碱催化的基本理论、酸碱催化常数

　　（三）酶催化 （一般）

　　了解： 固定化酶及其性质

　　理解： 酶的特性、酶催化反应的特点 

　　　　　 影响酶活性的主要因素

第五章 中试放大与生产工艺规程
　　一、 学习目的与要求

　　通过本章的学习，了解中试放大过程及生产工艺规程的要求。

　　二、 考核知识点与考核目标

　　（一）中试放大过程 （次重点）

　　了解： 中试放大的研究内容 

　　理解： 物料衡算的基本内容

　　应用：反应物转化率、产品收率、选择性，反应总收率的计算

　　（二）生产工艺规程 （一般）

　　了解：生产工艺规程的基本内容 

第六章 化学制药厂“三废”的防治
　　一、 学习目的与要求

　　通过本章的学习，增强环保意识，了解药厂防治污染的主要措施以及“三废”治理和综合利用的方法。

　　二、 考核知识点与考核目标

　　（一）废水的处理（重点）

　　理解：生化需氧量、化学需氧量

　　了解：“清污”分流

　　废水处理级数：一级、二级、三级

　　污染控制指标：第一污染物，第二污染物

　　药厂各类废水的处理方法 

　　废水的生化处理法 活性污泥法、生物膜法、厌氧处理法 

　　（二）废气和废渣的处理（次重点）

　　了解：药厂各类废气废渣的处理方法

　　（三）药厂防治污染的主要措施（一般）

　　了解：药厂“三废”的特点

　　药厂防治污染的主要方法 

第七章 磺胺甲恶唑（磺胺甲基异恶唑）的生产工艺原理
　　一、 学习目的与要求

　　通过本章的学习，掌握磺胺甲恶唑（磺胺甲基异恶唑）及中间体的生产工艺原理及反应条件和影响因素。

　　二、 考核知识点与考核目标

　　（一）3-氨基-5-甲基异恶唑的合成 （重点）

　　理解：3-氨基-5-甲基异恶唑的生产工艺原理及反应条件和影响因素

　　应用：以草酸二甲酯或草酸二乙酯为原料，经 Claisen 缩合、环合、氨解等反应制备5-甲基异恶唑-3-甲酰胺，再经Hoffman 降解反应合成3-氨基-5-甲基异恶唑，写出反应式 

　　（二）甲恶唑的合成（重点）

　　理解：由乙酰氨基苯磺酰氯与3-氨基-5-甲基异恶唑合成磺胺甲恶唑的生产工艺原理及反应条件和影响因素
　　三废治理措施及综合利用

　　应用：由乙酰苯胺为原料合成乙酰氨基苯磺酰氯，再与3-氨基-5-甲基异恶唑缩合合成磺胺甲恶唑，写出反应式

　　（三）磺胺甲恶唑合成路线及选择（次重点）

　　了解：磺胺甲恶唑不同合成路线的优缺点 

第八章 氢化可的松的生产工艺原理
　　一、学习目的与要求

　　通过本章的学习，掌握氢化可的松及中间体的生产工艺原理及反应条件和影响因素。

　　二、考核知识点与考核目标

　　（一）以薯芋皂素为起始原料制备氢化可的松 （重点）

　　理解：生产工艺原理及反应条件和影响因素，如氧化反应、环氧化反应、上溴开环反应、氢解除溴、碘代反应等工艺中的注意事项 

　　三废治理措施及综合利用

　　应用：以薯芋皂素为起始原料经双烯醇酮醋酸酯、16a-17a-环氧黄体酮、17a-羟基黄体酮、醋酸化合物等中间体制备氢化可的松 

　　（二）氢化可的松合成路线及选择（次重点）

　　理解：氢化可的松不同合成路线的优缺点

第九章 诺氟沙星（氟哌酸）的生产工艺原理
　　一、学习目的与要求

　　通过本章的学习，掌握诺氟沙星（氟哌酸）及中间体的生产工艺原理以及反应条件和影响因素。

　　二、考核知识点与考核目标

　　（一）3-氯-4-氟苯胺的合成 （重点）

　　理解：3-氯-4-氟苯胺的生产工艺原理及反应条件和影响因素

　　应用：以邻二氯苯为原料，经硝化、氯氟置换、还原合成3-氯-4-氟苯胺 ，写出反应式 

　　（二）原甲酸三乙酯的合成 （重点）

　　理解：原甲酸三乙酯的生产工艺原理及反应条件和影响因素 

　　应用：以乙醇钠、氯仿为原料合成原甲酸三乙酯，写出反应式 

　　（三）诺氟沙星（氟哌酸）的合成（重点）

　　了解：诺氟沙星（氟哌酸）生产存在的问题及改进措施（一般）

　　理解：由3-氯-4-氟苯胺与乙氧基亚甲基丙二酸为原料生产诺氟沙星（氟哌酸）的工艺原理及反应条件和影响因素

　　应用：由3-氯-4-氟苯胺与乙氧基亚甲基丙二酸为原料合成诺氟沙星（氟哌酸）。写出反应式（重点）

　　（四）诺氟沙星（氟哌酸）合成路线及选择（次重点）

　　了解：诺氟沙星（氟哌酸）不同合成路线的优缺点

第十章 维生素C(L-抗坏血酸)的生产工艺原理
　　一、学习目的与要求

　　通过本章的学习，掌握维生素C(L-抗坏血酸)的生产工艺原理及反应条件和影响因素。

　　二、考核知识点与考核目标

　　（一）维生素C(L-抗坏血酸)合成路线及选择（次重点）

　　了解：维生素C(L-抗坏血酸)的研究进展及不同合成路线的优缺点

　　（二） 维生素C(L-抗坏血酸)的生产原理及工艺 （次重点）

　　理解：用山梨醇两步发酵法生产维生素C(L-抗坏血酸) 

　　用山梨醇双酮糖法生产维生素C(L-抗坏血酸) 

　　粗品维生素C的精制工艺及原理 

　　了解：三废治理措施及综合利用 

第十一章 氯霉素的生产工艺原理
　　一、学习目的与要求

　　通过本章的学习，掌握氯霉素的生产工艺原理及反应条件和影响因素。

　　二、考核知识点与考核目标

　　（一） 氯霉素合成路线及选择（一般）

　　了解：氯霉素的研究进展及不同合成路线的优缺点 

　　（二）对硝基苯乙酮的合成 （重点）

　　理解：用对硝基乙苯为原料生产对硝基苯乙酮的生产工艺原理及反应条件和影向因素 

　　应用：用对硝基乙苯为原料合成对硝基苯乙酮，写出反应式

　　（三）对硝基-a-苯乙酰氨基-b-羟基苯丙酮的合成（重点）

　　理解：用对硝基乙苯为原料生产对硝基-a-苯乙酰氨基-b-羟基苯丙酮的生产工艺原理及反应条件和影响因素。

　　应用：用对硝基乙苯为原料生产对硝基-a-苯乙酰氨基-b-羟基苯丙酮，写出反应式

　　（四）氯霉素的合成（重点）

　　理解：用对硝基乙苯为原料生产氯霉素的生产工艺原理及反应条件和影响因素。

　　应用：用对硝基乙苯为原料合成氯霉素，写出反应式

　　了解：三废治理措施及综合利用 

第三部分 有关说明与实施要求
　　一、 考核的能力层次表达

　　本课程的考核目标共分为三个层次：了解、理解、应用。其具体含义是：

　　了解：能知道有关的概况、概念、定义，能正确认识和表达。

　　理解：在了解的基础上，能全面把握基本概念、基本原理、基本方法，能掌握有关概念、原理、方法的区别与联系。

　　应用：在理解的基础上，能运用基本原理、基本方法解决实际问题。能从给定医药中间体合成某种药物，能解释工艺条件对反应的影响。

　　二、教材

　　1．指定教材：《化学制药工艺学》 计志忠、 中国医药科技出版社 1998年1月1版

　　2．参考教材：《化学制药工艺学》 陈建茹、段永熙 中国医药科技出版社 1995年版

　　三、自学方法指导

　　1． 考生自学时，应先仔细阅读本大纲。明确大纲规定的课程内容和考试目标及所列各章节中知识点和考核要求，以便突出重点，有的放矢地掌握课程内容。

　　2． 在了解考试大纲内容的基础上，根据考核知识点和考核要求，认真阅读教材，把握各章节的具体内容，吃透每个知识点，对基本概念和基本原理必须深刻理解，对基本方法牢固掌握，并融会贯通，在头脑中形成完整的内容体系。

　　3． 在自学各章内容时，能够在理解的基础上加以记忆；同时在对一些知识内容进行把握时，联系实际问题思考，从而达到深层次的认识水平。

　　4． 在本课程的学习过程中不可避免的要设计到有机化学、分析化学等问题。因此，在自学过程中应不断复习有关知识。

　　5． 为了提高自学效果，应结合自学内容，做一些练习题。要能熟悉地写出各关键药物中间体以及药物的合成路线。

　　四、对社会助学的要求

　　1．应熟知考试大纲对课程提出的总要求和各章的知识点。

　　2．应掌握各知识点要求达到的能力层次，并深刻理解对各知识点的考核目标。

　　3．辅导时应以考试大纲为依据，指定的教材为基础。

　　4．辅导时，应对学习方法进行指导。提倡“认真阅读教材，刻苦钻研教材，主动争取帮助，依靠自己学通”的方法。

　　5．辅导时，要注意突出重点，对考生提出的问题，不要有问即答，要积极启发引导。

　　6． 注意对应考者能力的培养，特别是对自学能力的培养，要引导考生逐步学会独立学习，在自学过程中善于提出问题，分析问题，做到判断，解决问题。

　　7． 要使考生了解试题的难易与层次高低两者不完全是一回事，在各个能力层次中会存在不同难度的试题。

　　8． 助学学时：本课程共4学分，建议总课时不少于72学时。其中助学课时分配如下：

	章次
	课程内容
	助学学时

	1
	绪论
	2

	2
	制药工艺路线的设计和选择 
	8

	3
	合成药物工艺研究 
	8

	4
	催化和相转移催化 
	8

	5
	中试放大与生产工艺规程 
	6

	6
	化学制药厂“三废”的防治 
	6

	7
	磺胺甲恶唑（磺胺甲基异恶唑）的生产工艺原理 
	6

	8
	氢化可的松的生产工艺原理 
	6

	9
	诺氟沙星（氟哌酸）的生产工艺原理 
	8

	10
	维生素C(L-抗坏血酸)的生产工艺原理 
	8

	11
	氯霉素的生产工艺原理 
	6

	总 计
	  
	72


　　五、关于命题考试的若干规定

　　1．本大纲各节所提到的内容和考核目标都是考试内容。试题覆盖到章，适当突出重点。

　　2．试卷中对不同能力层次的比例大致是：“了解”为10%， “理解”为40%，“应用”为50%。

　　3． 难易程度应合理：易、较易、较难、难比例为2：3：3：2。

　　4．试卷中，各类考核点所占比例约为：重点占65%， 次重点占25%， 一般占10%。

　　5． 课程命题采用的基本题型包括基本概念题、简答题、叙述题、合成题等。

　　6． 试卷采用闭卷笔试，考试时间150分钟，采用百分制评分，60分为及格。

　　六、题型示例（样题）

　　（一）基本概念

　　1． 生化需氧量（BOD）(BOD5)

　　2． 溶剂化 

　　（二）叙述题

　　1． 重结晶时如何选择溶剂？

　　2． 乙苯硝化制备对硝基乙苯反应中在安全上应注意那些事项？

　　（三） 简答题

　　1． 在氢化可的松中间体17a-羟基黄体酮的制备过程中，上溴开环时为何要控制溴氢酸中游离溴素的含量在0.5%以下？在氢化除溴时为何要采用中等活性的活性镍？

　　2． 传统的制二氯卡宾的方法之一是必须在绝对无水的条件下进行，以防止中间产物的CCl3ˉ负离子或生成的二氯卡宾水解。但在相转移催化条件下，制二氯卡宾为何可以用氢氧化钠水溶液？

　　（四） 合成题：

　　1． 写出以草酸二乙酯或草酸二甲酯为起始原料经Claisen 缩合、环合、氨解等反应制成5-甲基异恶唑-3-甲酰胺，再经Hoffman降解反应合成３-氨基-５-甲基异恶唑，最终合成磺胺甲恶唑的反应式。

　　2．从3-氯-4-氟苯胺为原料合成诺氟沙星。
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