
河北省高等教育自学考试课程考试大纲

课程名称：化学制药工艺学                                        课程代码：07780

第一部分  课程性质与学习目的

一、课程性质与特点

化学制药工艺学是研究药物制备原理及生产过程的一门综合性学科，是将制药理论知识与具体生产实际相结合的前沿学科。它综合应用所学的基础理论知识，结合具体药物的生产实际，研究符合大规模生产条件的工艺路线，为考生今后从事新药开发、工艺研究、质量控制及工程设计等方面的工作奠定基础。化学制药工艺学是制药科学与工程专业的主干课程之一。

二、课程设置的目的和要求

要求学生掌握药物合成路线设计、工艺路线选择的基本理论与规律，工艺研究的基本理论、基本实验方法和技能。“三废”防治的基本常识，中试放大，制定生产规程。熟悉典型药物的合成原理与生产工艺，为从事化学制药工艺学研究奠定基础。

三、与其它课程的关系

本课程是制药科学与工程专业的必修课。

第二部分  课程内容与考核要求

第一章 绪 论

一、学习目的与要求

通过本章学习，掌握制药工艺学的研究对象、内容、目的；了解现代制药工业的基本特点和发展状况，我国制药工业的发展状况和发展方向；新药研究与开发；GMP的基本知识。明确本课程在制药工程专业中的意义和作用。

二、考核知识点与考核要求

第一节  世界制药业的发展现状

1．世界制药工业的现状和特点。（一般）
2．化学制药工业的发展趋势。（一般）

第二节  我国制药工业的现状和发展

1．我国制药工业的现状。（一般）
2．我国医药工业的发展前景。（一般）

第三节  化学制药工艺学及其研究内容

1．化学制药工艺学极其研究内容。（一般）

2．学习本课程的要求和方法。

第二章  药物合成工艺路线的设计和选择
一、学习目的与要求

掌握药物合成路线设计的基本方法，分子拆开技巧，逆合成法的运用；药物工艺路线的评价与选择的原则和方法。
二、考核知识点与考核要求

第一节  概述

第2节 药物合成工艺路线的设计

1．类型反应法。（次重点）
2．分子对称法。（次重点）

3. 追溯求援法。（次重点）

4. 模拟类推法。（次重点）

第3节 药物合成工艺路线的评价和选择
1．药物合成工艺路线的评价标准。（重点）
2．药物合成工艺路线的选择。（重点）

第三章 化学合成药物的工艺研究

一、学习目的与要求

掌握化学合成工艺研究中的具体问题及其相关理论问题。研究影响制药工艺水平的反应条件和影响因素，配料比和反应物浓度，溶剂的选择和溶剂化效应，反应温度和压力，催化剂，搅拌，反应时间与反应终点，中间体的质量控制，制药工艺的优化。
二、考核知识点与考核要求

第一节  概述

第2节 反应物的浓度与配料比

1．化学反应过程。（重点）
2．反应物浓度与配料比的确定。（重点）

第3节 反应溶剂和重结晶溶剂

1．常用溶剂的性质和分类。（次重点）
2．反应溶剂的作用和选择。（重点）

3. 重结晶溶剂的选择。（重点）

第4节 反应温度和压力

1．反应温度。（次重点）
2．反应压力。（次重点）

第5节 催化剂

1．催化剂与催化作用。（重点）
2．酸碱催化剂。（重点）

3. 生物酶催化剂。（次重点）

4. 相转移催化。（重点）

第六节  药品质量管理和研究中的特殊实验

1．药品质量管理。（重点）
2．工艺研究中的特殊试验。（一般）

第四章 手性药物的制备技术
一、学习目的与要求

学习制备手性药物的基本方法。掌握外消旋体拆分技术，了解现代手性药物研究最新进展，了解利用前手性原料和手性源制备手性药物的相关知识。
二、考核知识点与考核要求

第一节  概述

1．手性药物与生物活性（次重点）
2．手性药物的制备技术（重点）

3. 影响手性药物生产成本的主要因素（次重点）
第二节  外消旋体拆分

1. 结晶法拆分外消旋体混合物（重点）

2. 结晶法拆分非对映异构体（重点）

3. 对应异构体的动力学拆分（次重点）

4. 色谱分离与拆分新技术（重点）

第三节 利用前手性原料制备手性药物

1. 不对称合成的定义和发展（次重点）

2. 常见的不对称合成反应及其在手性药物合成中的应用（次重点）
第4节 利用手性源制备手性药物

1. 手性合成子与手性辅剂（次重点）

2. 手性源的组成和应用（次重点）

3. 手性药物合成实例（次重点）

第五章 中试放大与生产工艺规程
一、学习目的与要求

掌握实验室研究与工业化生产的区别，中试放大的研究内容，放大试验的基本概念、基本方法。掌握物料衡算。熟悉生产工艺规程的作用和制定方法。
二、考核知识点与考核要求

第一节  中试放大

1. 中试放大的研究方法（重点）

2. 中试放大的研究内容（重点）
第2节 物料平衡

1. 物料平衡的理论基础（重点）

2. 确定物料平衡的计算基准即每年设备操作时间（重点）

3. 收集有关计算数据（重点）

4. 物料平衡的计算步骤（重点）
第3节 生产工艺规程

1. 生产工艺规程的主要作用（重点）

2. 确定生产工艺规程的原始资料和基本内容（重点）

3. 生产工艺规程的制定和修订（一般）

第六章 化学制药与环境保护

一、学习目的与要求

掌握防治污染的主要措施，废水、废气和废渣的处理工艺和方法。了解化学制药与环境保护之间的紧密关系及化学制药厂污染的特点和现状。
二、考核知识点与考核要求

第一节  概述

1. 环境保护的重要性（一般）

2. 我国防治污染的方针政策（次重点）

3. 化学制药厂污染的特点和现状（次重点）
第2节 防治污染的主要措施

1. 采用绿色生产工艺（次重点）

2. 循环套用（次重点）

3. 综合利用（次重点）

4. 改进生产设备，加强设备管理（次重点）
第3节 废水的处理

1. 废水的污染控制指标（重点）

2. 废水处理的基本方法（重点）

3. 废水的生物处理方法（重点）

4. 各类制药废水的处理（重点）
第4节 废气的处理

1. 含尘废气的处理（重点）

2. 含无机物废气（重点）

3. 含有机物废气（重点）

第5节 废渣的处理

1. 回收和综合利用（一般）

2. 废渣的处理（一般）
第七章 奥美拉唑的生产工艺原理

一、学习目的与要求

掌握奥美拉唑生产工艺原理及生产过程，了解奥美拉唑的合成路线设计以及生产过程中污染的防治和处理方法。

二、考核知识点与考核要求

第一节  概述
第2节 合成路线及选择

1. 5-甲氧基-1H-苯并咪唑-2-硫醇（7-6）与2-氯甲基-3，5-二甲基-4-甲氧基吡啶盐酸盐（7-7）反应（次重点）

2. 2-氯-5-甲氧基-1H-苯并咪唑与3，5-二甲基-4-甲氧基-2-吡啶甲硫醇反应（次重点）

3. 4-甲氧基邻苯二胺和2-[（3.5-二甲基-4-甲氧基-2-吡啶基）甲硫醇]甲酸反应（次重点）

4. 5-甲氧基-2-甲基亚磺酰基-1H-苯并咪唑碱金属盐与1，4-二甲氧基-3，5-二甲基吡啶盐反应（次重点）
第3节 5-甲氧基-1H-苯并咪唑=2=硫醇的生产工艺原理及其过程

1. 4-甲氧基-2-硝基苯胺的制备（重点）

2. 5-甲氧基-1H-苯并咪唑-2-硫醇的制备（重点）
第4节 2-氯甲基-3，5-二甲基-4-甲氧基吡啶盐酸盐的生产工艺原理及其过程

1. 4-甲氧基-2，3，5-三甲基吡啶-N-氧化物的制备（重点）

2. 2-氯甲基-3，5-二甲基-4-甲氧基吡啶盐酸盐的制备（重点）
第5节 奥美拉唑的生产工艺原理及其过程

1. 5-甲氧基-2[（3，5-二甲基-4-甲氧基-2-吡啶基）甲硫基]-1H-苯并咪唑的制备（重点）

2. 奥美拉唑的制备（重点）
第六节  原辅材料的制备和污染治理

      1. 2，3，5-三甲基吡啶的制备方法（一般）

      2. 溶剂的回收和套用（一般）

第八章 塞来克西的生产工艺原理

一、学习目的与要求

掌握塞来克西生产工艺原理及生产过程，了解塞来克西的合成路线设计以及生产过程中污染的防治和处理方法。
二、考核知识点与考核要求

第一节  概述
第2节 合成路线及其选择

1. 1-（4-甲基苯基）-4，4，4-三氟丁烷-1，3-二酮（8-3）的制备（次重点）

2. 4-[5-（4-甲基苯基）-3-（三氟甲基）-1-氢-吡唑-1-基]苯磺酰胺（塞来克西，8-1）的合成（次重点）
第3节 生产工艺原理及其过程

1. 对甲苯乙酮（8-5）的制备（重点）

2. 1-（4-甲基苯基-4，4，4-三氟丁烷-1，3-二酮（8-3）的制备（重点）

3. 4-[5-（4-甲基苯基）-3-（三氟甲基）-1-氢-吡啶-1-基]苯磺酰胺（塞来克西，8-1）的制备（重点）
第4节 原辅材料的制备、综合利用与“三废”处理

1. 三氟乙酸乙酯（8-6）的制备（一般）

2. 综合利用（一般）

3. “三废” 的治理（一般）

第九章 d-α-生育酚的生产工艺原理

一、学习目的与要求

掌握d-α-生育酚生产工艺原理及生产过程。
二、考核知识点与考核要求

第一节  概述
第2节 混合生育酚的提取工艺

1. 提取方法与工艺（重点）

2. 混合生育酚的提取方法的综合评价与比较（重点）
第3节 非α-生育酚的转型反应工艺原理极其过程

1. 转型方法及其选择（重点）

2. 工艺过程（重点）
第4节 精制工艺

1. 液固制备色谱体系的理论基础（重点）

2. 固定相和流动相的选择（重点）

3. 精致工艺参数极其优化（重点）

第五节  副产物的综合利用与溶剂的回收

第十章 芦氟沙星的生产工艺原理

一、学习目的与要求

掌握芦氟沙星生产工艺原理及生产过程，了解芦氟沙星的合成路线设计以及生产过程中污染的防治和处理方法。
二、考核知识点与考核要求

第一节  概述
第2节 合成路线及选择

1. 先合成苯并噻嗪环、再环合成喹诺酮酸环，然后引入哌嗪基的合成路线（次重点）

2. 现引入哌嗪环、再合成喹诺酮酸环的合成路线（次重点）
第3节 主要原辅材料的生产工艺原理极其过程

1. 2，3，4-三氟硝基苯的制备（重点）

2. 原甲酸三乙酯的制备（重点）

3. 丙二酸二乙酯的制备（重点）

4. 乙氧亚甲基丙二酸二乙酯的制备（重点）
第4节 芦氟沙星的生产工艺原理及其过程

      1．3，4-二氟-2-（2-羟乙基）巯基硝基苯的制备（重点）

      2. 3，4-二氟-2-（2-羟乙基）巯基苯胺的制备（重点）

      3. 7，8-二氟-2，3-二氢-1，4-苯并噻嗪的制备（重点）

      4. 9，10-二氢-7-氧代-2，3-二氢-7H-吡啶并[1,2,3-de]-1,4-苯并噻嗪-6-羧酸乙酯的制备（重点）

      5. 9，10-二氢-7-氧代-2，3-二氢-7H-吡啶并[1，2，3-de]-1，4-苯并噻嗪-6-羧酸氟硼酸酯（重点）

      6. 盐酸芦氟沙星的制备（重点）

第5节 进一步提高芦氟沙星的产品质量（一般）
第十一章 萘普生的生产工艺原理

一、学习目的与要求

掌握萘普生生产工艺原理及生产过程，了解萘普生的合成路线设计以及生产过程中污染的防治和处理方法。
二、考核知识点与考核要求

第一节  概述
第2节 合成路线及其选择

1. （±）-萘普生的合成路线（次重点）

2. （±）-萘普生的拆分（次重点）

3. 萘普生的不对称合成（次重点）
第3节 生产工艺原理及其过程

1. 1-氯-2-甲氧基萘的制备（重点）

2. 1-（5-氯-6-甲氧基-2-萘基）丙-1-酮的制备（重点）

3. 2-溴-1-（5-氯-6-甲氧基-2-萘基）丙-1-酮的制备（重点）

4. 5，5-二甲基-2-（1-溴乙基）-2-（5-氯-6-甲氧基-2-萘基）-1，3-二氧己环的制备（重点）

5. （±）-萘普生的制备（重点）
第四节  原辅材料的制备、综合利用与“三废”治理

1. 拆分剂葡辛胺的制备（一般）

2. 综合利用“三废”治理（一般）
第十二章  卡托普利的生产工艺原理

一、学习目的与要求

掌握卡托普利生产工艺原理及生产过程，了解卡托普利的合成路线设计以及生产过程中污染的防治和处理方法。
二、考核知识点与考核要求

第一节  概述
第2节 合成工艺路线及其选择

1. 先形成酰胺碳-氮键，后完成2S与2R构型化合物分离的路线（次重点）

2. 先制备2S构型的侧链，后形成酰胺碳-氮键的路线（次重点）
第3节 生产工艺原理极其过程

1. 3-乙基巯基-2-甲级丙酸的制备（重点）

2. 3-乙基巯基-2-甲基-丙酰氯的制备（重点）

3. 1-（3-乙酰巯基-2（S）-甲基丙酰基）-L-脯氨酸与1-（3-乙基巯基-2（R）甲基丙酰基）-L-脯氨酸混合物的制备（重点）

4. 1-[3-乙基巯基-2（S）-甲基丙酰基]-L-脯氨酸二环己基胺盐的制备（重点）

5. 1-[3-乙酰巯基-2（S）-甲基丙酰基]-L-脯氨酸的制备（重点）

6. 卡托普利的制备（重点）
第4节 原辅材料的制备、综合利用与“三废”治理

1. 原料硫代乙酸的制备（一般）

2. 综合利用与“三废”治理（一般）

3. 卡托普利氧化物杂质的还原（一般）
第十三章 氢化可的松的生产工艺原理

一、学习目的与要求

    掌握从薯蓣皂素合成氢化可的松的工艺原理及其过程，了解氢化可的松的合成路线设计以及生产过程中污染的防治和处理方法。熟悉甾体化合物命名方法。
二、考核知识点与考核要求

第一节  概述
第2节 合成路线及其选择

1. 经可的松乙酸酯（17α，21-二羟基孕甾-4-烯-3，11，20-三酮-21-乙酸酯）的合成路线（次重点）

2. 经化合物S（17α，21-二羟基孕甾-4-烯-3，20-二酮-21-乙酸酯）的合成路线（次重点）

第3节 生产工艺原理及其过程

1. Δ5，16-孕甾二烯-3β-醇-20-酮-3-乙酸酯的制备（重点）

2. 16α，17α-环氧黄体酮的制备（重点）
3. 17α-羟基黄体酮的制备（重点）
4. Δ4–孕甾烯-17α，21-二醇-3，20-二酮的制备（重点）
5. 氢化可的松的制备（重点）
第4节 原辅材料的制备、综合利用与污染物治理

      1. 原辅材料的制备（一般）

      2. 副产物的综合利用（一般）

      3. 污染的防治（一般 ）
第十四章 氯霉素的生产工艺

一、学习目的与要求

掌握氯霉素生产工艺原理及其过程。了解从具有苯甲基结构、苯乙基结构的原料为起点合成氯霉素的工艺路线设计及选择，了解利用诱导结晶拆分对氨基醇进行立体拆分的工艺过程，了解氯霉素生产过程中原料及中间体的套用及三废处理。
二、考核知识点与考核要求

第一节  概述
第2节 合成路线极其选择

1. 以具有苯甲基结构的化合物为原料的合成路线（次重点）

2. 以具有苯乙基结构的化合物为原料的合成路线（次重点）

第3节 对硝基苯乙酮的生产工艺原理及其过程

1. 对硝基乙苯的制备（重点）

2. 对硝基苯乙酮的制备（重点）
第4节 对硝基-α-乙酰氨基-β-羟基苯丙酮的生产工艺原理及其过程

1. 对硝基-α-溴代苯乙酮的制备（重点）

2. 对硝基-α-氨基苯乙酮盐酸盐的制备（重点）

3. 对硝基-α-乙酰氨基苯乙酮的制备（重点）

4. 对硝基-α-乙酰氨基-β-羟基苯丙酮的制备（重点）

第5节 氯霉素的生产工艺原理及其过程

1. DL-苏型-1-对硝基苯基-2-氨基-1，3-丙二醇的制备（重点）

2. DL-苏型-1-对硝基苯基-2-氨基-1，3-丙二醇的拆分（重点）

第6节 综合利用与“三废”处理

1. 邻硝基乙苯的利用（一般）

2. L-（+）-对硝基苯基-2-氨基-1，3-丙二醇（右旋“氨基醇”）的利用（一般）

3. 氯霉素生产废水的处理和氯苯的回收（一般）
第三部分  有关说明与实施要求

一、指定教材

《化学制药工艺学》，赵临襄主编，中国医药科技出版社，2003年出版。

二、考试内容

    本课程考试内容覆盖到全书所有章。

三、关于命题考试的若干规定

1．本课程的考试根据本大纲规定的内容来确定考试范围和考核要求。

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

3．本课程较合适的题型有填空题、单项选择题、多项选择题、名词解释题、简答题和论述题。

4．本课程采用百分制评分，60分合格。

四、题型示例

1. 填空：

   新药研究中，首先是筛选 _______化合物，合成一系列目标化合物。

2. 单项选择题：
    临床试验全过程的标准规定称为（   ）

    ①GMP  ②GLP  ③GCP  ④GSP

3. 多项选择题：

    化学反应过程中的简单反应是（   ）

①单分子反应  ②可逆反应  ③平行反应  ④表面催化反应  ⑤双分子反应

4. 名词解释题：

    化学需氧量

5. 简答题

    相转移催化反应具有那些优点？

6. 论述题

    写出以5-甲氧基-1H-苯并咪唑-2-硫醇和2-氯甲基-3,5-二甲基-4-甲氧基吡啶盐酸盐为原料的合成奥美拉唑的工艺路线，并进行工艺说明。 
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