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前言

近年来，临床上新药品种不断涌现，“换名不换药”的新药品更是层出不穷。这既给临床医生开处方提供了更多的选择机会，也成为药品滥用、不良反应多见的原因之一。目前，图书市场上的药物手册可谓多矣，但往往是一册多用，兼顾临床医生、护士、药剂师等各类专业人员。为了给广大临床医生提供一本内容新颖、品种齐全、针对性强的专用药物工具书，我们应河南科学技术出版社之邀，编写了这本《医生专用药物手册》。我们从临床医生日常工作的实际需要出发，每种药品基本上都介绍了“药代动力学”“作用与用途”“用法与用量”“不良反应”“制剂与规格”“注意事项”“药物相互作用”等内容（少数药品可能会存在某些项目暂不明确）。为了更好地体现“医生专用”的特色，我们把医生最迫切需要掌握的“药代动力学”“不良反应”“注意事项”“药物相互作用”作为重点，较一般药物手册讲得更深入、更细致，以期给临床医生临证处方提供更丰富、更翔实的信息，方便他们随时查阅使用。全书共收集药品一千九百多种，按系统用药分章编排。同一药物在不同章节重复出现者，其相同内容不予重复，仅介绍在不同疾病中不同的用途、用法及用量等。每种药品均按国家药典规定的通用名称命名，并一一列在目录中。正文中还列出了各种药品常见的别名（包括商品名）。通用名及其他名称均列入索引，查询十分方便。尽管我们在编写过程中竭尽所能，期盼能不违初衷，编写出一本临床医生必备的案头工具书，但药品更新速度快，药学发展步子大，本书面世时，肯定会有已经在临床使用的新药未能收入；一些老药的新用途未及介绍；对药品的评价，虽是作者多方检索，加上个人经验总结综合而成，不当之处亦会难免。我们期待读者和专家的批评指正，也希望下一版能编得更好。

魏太星魏经汉

２０１１年１２月于郑州大学第一附属医院


第一章 抗微生物药物

抗微生物药物指治疗除蠕虫以外的各种病原微生物，如病毒、细菌、支原体、衣原体、放线菌、真菌、原虫、立克次体、螺旋体等所致感染的药物。抗生素类药物则指由细菌、真菌或其他微生物在生活过程中所产生的具有抗病原体或其他活性的一类物质。很明显，抗微生物药物所包括的种类除抗生素类外，还包括全人工合成的磺胺类、喹诺酮类及硝基咪唑类等药物。因此，若将后者也称为抗生素药物，显然是不妥当的。所以我们总称此类药物为抗微生物药物，其分类见表１－１。

表１－１抗微生物药物分类
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第一节 抗生素类

一、β－内酰胺类

（一）青霉素类

青霉素类抗生素易溶于水，在ｐＨ值为６～７时比较稳定，而溶于葡萄糖注射液中会有一定的分解，故以溶于生理盐水或注射用水中为好。另外，青霉素类药物在水溶液中极不稳定，所以溶解后应立即使用。使用本类药物前均需做青霉素皮肤过敏试验（以下简称皮试）。

青霉素Ｐｅｎｉｃｉｌｌｉｎ

其他名称：苄青霉素（Ｂｅｎｚｙｌｐｅｎｉｃｉｌｌｉｎ），青霉素Ｇ。

【药代动力学】肌内注射后，０．５ｈ达到血药峰浓度（Ｃｍａｘ），肌内注射１００万ｕ（６００ｍｇ）的Ｃｍａｘ为２万ｕ／Ｌ（１２μｇ／ｍＬ）。新生儿按体重肌内注射青霉素２．５万ｕ／ｋｇ（１５ｍｇ／ｋｇ），经０．５～１ｈ后，平均血药浓度约为２２μｇ／ｍＬ，１２ｈ后即降至９．６～１９．２μｇ／ｍＬ。成人每２ｈ静脉注射本品２００万ｕ或每３ｈ注射３００万ｕ，平均血药浓度约为１９．２μｇ／ｍＬ。于５ｍｉｎ内静脉注射５００万ｕ（３ｇ）青霉素，给药后５ｍｉｎ和１０ｍｉｎ的平均血药浓度分别为４００μｇ／ｍＬ和２７３μｇ／ｍＬ，１ｈ即降至４５μｇ／ｍＬ，４ｈ仅有３．０μｇ／ｍＬ。本品广泛分布于组织、体液中。胸、腹腔和关节腔液中浓度约为血清浓度的５０％。本品不易透入眼、骨组织、无血供区域和脓腔中，易透入有炎症的组织。青霉素可通过胎盘，除在妊娠头３个月羊水中青霉素浓度较低外，一般在胎儿和羊水中皆可获得有效治疗浓度。本品难以透过血－脑脊液屏障，在无炎症脑脊液中的浓度仅为血药浓度的１％～３％，在有炎症的脑脊液中浓度可达同期血药浓度的５％～３０％。乳汁中可含有少量青霉素，其浓度为血药浓度的５％～２０％。本品血浆蛋白结合率为４５％～６５％。血消除半衰期（ｔ１／２）约为３０ｍｉｎ，肾功能减退者可延长至２．５～１０ｈ。新生儿的ｔ１／２与体重、日龄有关，体重低于２ｋｇ者，７日龄和８～１４日龄新生儿的ｔ１／２分别为４．９ｈ和２．６ｈ；体重高于２ｋｇ者，７日龄和８～１４日龄新生儿的ｔ１／２则分别为２．６ｈ和２．１ｈ。本品约１９％在肝内代谢。肾功能正常情况下，约７５％的给药量于６ｈ内自肾脏排出。青霉素主要通过肾小管分泌排泄，在健康成年人经肾小球滤过排泄者仅占１０％左右；但在新生儿，青霉素则主要经肾小球滤过排泄。亦有少量青霉素经胆道排泄。肌内注射６００ｍｇ青霉素后２～４ｈ胆汁中浓度达到峰值，为１０～２０μｇ／ｍＬ。血液透析可清除本品，而腹膜透析则不能。

【作用与用途】通过干扰细菌细胞壁的合成而杀灭繁殖期的细菌。对肺炎球菌、Ａ组及Ｂ组链球菌、白喉杆菌、炭疽杆菌、革兰阳性厌氧杆菌（如产气荚膜杆菌、破伤风杆菌、难辨梭菌、丙酸杆菌、真杆菌、乳酸杆菌等）及脑膜炎球菌等革兰阴性菌作用较强，但耐青霉素的肺炎球菌有增多趋势。对梅毒螺旋体、钩端螺旋体有一定作用。淋球菌对青霉素敏感者日益减少，耐药菌株日益增多。临床常用于链球菌感染、肺炎球菌肺炎、感染性心内膜炎、化脓性脑膜炎及梅毒等疾病。

【用法与用量】青霉素由肌内注射或静脉滴注给药。

①肌内注射：每日８０万～２００万ｕ，分３～４次给药。②静脉滴注：每日２００万～２０００万ｕ，分２～４次给药。

２．小儿１．成人

①肌内注射：按体重２．５万ｕ／ｋｇ，每１２ｈ给药一次。②静脉滴注：每日按体重５万～２０万ｕ／ｋｇ，分２～４次给药。普鲁卡因青霉素仅供肌内注射，１次／ｄ，４０万～８０万ｕ。

【不良反应】

１．过敏反应，以过敏性休克最常见，一旦发生，必须就地抢救，予以保持气道畅通、吸氧及使用肾上腺素、糖皮质激素等治疗措施。其他尚有药物热、药疹、间质性肾炎、溶血性贫血等。

２．大剂量应用青霉素可出现神经系统反应，如反射亢进、幻觉、抽搐等，称为青霉素脑病，多见于老年人。偶可出现短暂的精神失常。

３．个别应用普鲁卡因青霉素的患者可于注射当时或之后１～２ｍｉｎ内出现焦虑、幻觉、濒危恐惧感、发热、头晕、心率增快、血压升高等，一般不需特殊处理，也可用地西泮１０ｍｇ肌内注射或苯海拉明肌内注射以促进恢复。

【制剂与规格】注射用青霉素钠：８０万ｕ、１６０万ｕ。注射用青霉素钾：８０万ｕ。注射用普鲁卡因青霉素：４０万ｕ、８０万ｕ。

【注意事项】

１．用青霉素类药物前必须按规定做皮试。既往发生过青霉素过敏反应者，应避免皮试。

２．青霉素不宜做鞘内注射。

３．青霉素钾肌内注射部位疼痛较重，故肌内注射常用青霉素钠。

４．青霉素水溶液在室温不稳定，２０ｕ／ｍＬ青霉素溶液３０℃放置２４ｈ效价下降５６％，青霉烯酸含量增加２００倍，因此应用本品须新鲜配制。

５．大剂量使用本品时应定期检测电解质。

６．动物生殖试验未发现本品引起胎儿损害。但尚未对孕妇进行严格对照试验以确定这类药物对胎儿的不良影响，所以孕妇应仅在确有必要时使用本品。少量本品从乳汁中分泌，哺乳期妇女用药时宜暂停哺乳。

【药物相互作用】

１．氯霉素、红霉素、四环素类、磺胺类可干扰本品的活性，故本品不宜与这些药物合用。

２．丙磺舒、阿司匹林、吲哚美辛、保泰松和磺胺药可减少青霉素的肾小管分泌而延长本品的血清ｔ１／２。

３．本品可增强华法林的抗凝作用。

４．本品与重金属，特别是铜、锌、汞呈配伍禁忌。

５．本品静脉输液中加入头孢噻吩、林可霉素、四环素、万古霉素、琥乙红霉素、两性霉素Ｂ、去甲肾上腺素、间羟胺、苯妥英钠、盐酸羟嗪、丙氯拉嗪、异丙嗪、Ｂ族维生素、维生素Ｃ等后将出现混浊。

６．本品与氨基糖苷类抗生素同瓶滴注可导致两者抗菌活性降低，因此不能置同一容器内给药。

苯唑西林钠ＯｘａｃｉｌｌｉｎＳｏｄｉｕｍ

其他名称：苯唑西林（Ｏｘａｃｉｌｌｉｎ），新青霉素Ⅱ，苯唑青霉素钠。

【药代动力学】本品既耐酶又耐酸，不被青霉素酶破坏，口服可吸收，３０％～３３％可在肠道吸收。空腹口服本品１ｇ，血药峰浓度于０．５～１ｈ到达，为１１．７μｇ／ｍＬ；剂量加倍，血药浓度亦倍增。食物可影响本品在胃肠道的吸收。本品蛋白结合率为９３％。在肝、肾、肠、脾、胸腔积液和关节腔液中均可达到有效治疗浓度，在腹水和痰液中浓度较低。本品难以透过正常血－脑脊液屏障，可透过胎盘进入胎儿体内，亦有少量分泌至乳汁。本品约４９％由肝脏代谢，口服给药后尿中排出量为２３％～３０％，１０％经胆道排出。本品健康成人ｔ１／２为０．４～０．７ｈ；出生８～１５ｄ和２０～２１ｄ的新生儿的ｔ１／２分别达１．６ｄ和１．２ｄ。血液透析和腹膜透析均不能清除本品。

【作用与用途】苯唑西林钠对产酶金黄色葡萄球菌感染有效，对耐甲氧西林金黄色葡萄球菌（ＭＲＳＡ）无效，对链球菌、肺炎球菌的作用明显不如青霉素Ｇ。临床主要用于治疗产青霉素酶的金黄色葡萄球菌和表皮葡萄球菌感染，如败血症、肺炎及皮肤和软组织感染。

【用法与用量】

１．静脉滴注每日５～６ｇ，分次加入１００ｍＬ生理盐水中。

２．口服每次２～４片，４～５次／ｄ；儿童每日５０～１００ｍｇ／ｋｇ，分３～４次服用。

【不良反应】

１．过敏反应同青霉素，故用药前必须做皮试。

２．腹胀、食欲不振、恶心、呕吐，多见于口服给药时。

３．大剂量应用可出现头痛、抽搐、神志不清等毒性反应。

４．静脉用药可出现静脉炎，偶见中性粒细胞减少及氨基转移酶升高。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ、１ｇ。

【注意事项】

１．应用本品前须详细询问药物过敏史并进行青霉素皮试。

２．对一种青霉素过敏者可能对其他青霉素类药物、青霉胺过敏。有青霉素过敏性休克史者５％～７％可能存在对头孢菌素类药物交叉过敏。

３．有哮喘、湿疹、花粉症、荨麻疹等过敏性疾病及肝病患者应慎用本品。

４．轻、中度肾功能减退患者不需调整剂量，严重肾功能减退患者应避免应用大剂量，以防中枢神经系统毒性反应发生。

【药物相互作用】

１．丙磺舒可减少本品的肾小管分泌，延长本品的血清ｔ１／２。

２．阿司匹林、磺胺药可减少本品在胃肠道的吸收，并可抑制本品对血清蛋白的结合，提高本品的游离血药浓度。

氨苄西林Ａｍｐｉｃｉｌｌｉｎ

其他名称：氨比西林，氨苄青，氨苄青霉素，氨苄青霉素钠。【药代动力学】肌内注射本品０．５ｇ，０．５～１ｈ血药浓度达峰值，为１２（７～１４）μｇ／ｍＬ；６ｈ后血药浓度为０．５μｇ／ｍＬ。静脉注射０．５ｇ后１５ｍｉｎ和４ｈ的血药浓度分别为１７μｇ／ｍＬ和０．６μｇ／ｍＬ。本品对胃酸相当稳定，因此口服后吸收良好，但受食物影响。空腹口服１ｇ，２ｈ血药浓度达峰值，为７．６μｇ／ｍＬ，６ｈ的血药浓度为１．１μｇ／ｍＬ。ｔ１／２为１．５ｈ。新生儿和早产儿按体重肌内注射１０ｍｇ／ｋｇ和２５ｍｇ／ｋｇ后１ｈ血药浓度达峰值，分别为２０μｇ／ｍＬ和６０μｇ／ｍＬ，ｔ１／２为１．７～４ｈ。孕妇血清中氨苄西林浓度明显较非妊娠期为低。氨苄西林的体内分布良好。细菌性脑膜炎患者每日按体重静脉注射１５０ｍｇ／ｋｇ，前３ｄ脑脊液中浓度可达２．９μｇ／ｍＬ，以后浓度将随炎症减轻而降低。正常脑脊液中仅含少量氨苄西林。本品可透过胎盘到达胎儿循环，羊水中可有持续浓度。肺部感染患者的支气管分泌液中浓度为同期血药浓度的１／５０。胸腹水、关节腔积液、房水、乳汁中皆含相当量的本品。伤寒带菌者Ｂ管胆汁中浓度平均为血药浓度的３倍多，最高可达１７．８倍。本品表观分布容积（Ｖｄ）为０．２８Ｌ／ｋｇ。蛋白结合率为２０％～２５％。１２％～５０％的本品在肝内代谢。本品的肾清除率较青霉素Ｇ略缓，部分通过肾小球滤过，部分通过肾小管分泌。口服后２４ｈ尿中排出的氨苄西林为给药量的２０％～６０％，肌内注射为５０％，静脉注射为７０％。少量（０．１％）自胆汁中排泄。丙磺舒可使本品在肾的清除变缓。本品可被血液透析清除，但腹膜透析对其清除无影响。

【作用与用途】对Ａ组及Ｂ组溶血性链球菌、草绿色链球菌、肺炎球菌有效，但作用较青霉素Ｇ差；对耐青霉素Ｇ的金黄色葡萄球菌无效；对流感杆菌效果较好，对梭状芽孢杆菌、放线菌和脑膜炎球菌也有效；院外大肠杆菌对本品敏感，但院内大肠杆菌则耐药；近年来许多沙门菌属，包括一些伤寒杆菌对本品亦耐药；肺炎杆菌、变形杆菌、不动杆菌属及铜绿假单胞菌对本品不敏感。常用于敏感菌所致的胆道、泌尿道、呼吸道、肠道感染及脑膜炎。

【用法与用量】

１．口服轻度感染每日５０～１００ｍｇ／ｋｇ，４次／ｄ。

２．静脉滴注中重度感染每日６～８ｇ，分次加入１００ｍＬ生理盐水中。

【不良反应】

１．可发生过敏性休克。迟发性过敏反应多见皮疹，发生率高达１０％～２０％，常于用药３～１０ｄ发生。

２．口服可出现恶心、食欲不振等胃肠道反应。３．大剂量应用可发生青霉素脑病，少数人有氨基转移酶升高。

【制剂与规格】胶囊剂：０．２５ｇ。粉针剂：０．５ｇ。

【注意事项】

１．应用本品前须详细询问药物过敏史并进行青霉素皮试。

２．传染性单核细胞增多症、巨细胞病毒（ＣＭＶ）感染、淋巴细胞白血病、淋巴瘤患者应用本品时易发生皮疹，宜避免使用。

３．本品每次使用须新鲜配制。

【药物相互作用】

１．与丙磺舒合用会延长本品的ｔ１／２。

２．与卡那霉素合用对大肠埃希菌、变形杆菌具有协同抗菌作用。

３．本品宜单独滴注，不可与下列药物同瓶滴注：氨基糖苷类药物、磷酸克林霉素、盐酸林可霉素、多黏菌素Ｂ、琥珀氯霉素、红霉素、肾上腺素、间羟胺、多巴胺、阿托品、葡萄糖酸钙、Ｂ族维生素、维生素Ｃ、含有氨基酸的营养注射剂和琥珀酸氢化可的松等。

４．别嘌醇可使本品皮疹反应发生率增加，尤其多见于高尿酸血症患者。

５．本品能刺激雌激素代谢或减少其肝肠循环，因而可降低口服避孕药的效果。氨苄西林－舒巴坦ＡｍｐｉｃｉｌｌｉｎａｎｄＳｕｌｂａｃｔａｍ

其他名称：舒氨西林，凯兰欣，优立欣（Ｕｎａｓｙｎ）。【药代动力学】静脉注射氨苄西林２ｇ和舒巴坦１ｇ后Ｃｍａｘ分别为１０９～１５０μｇ／ｍＬ和４４～８８μｇ／ｍＬ。肌内注射氨苄西林１ｇ和舒巴坦０．５ｇ后Ｃｍａｘ分别为８～３７μｇ／ｍＬ和６～２４μｇ／ｍＬ。两药的ｔ１／２均为１ｈ左右。给药后８ｈ两者７５％～８５％以原形经尿排出。氨苄西林蛋白结合率为２８％，舒巴坦为３８％。两者在组织体液中分布良好，均可通过有炎症的脑脊髓膜。

【作用与用途】本品为氨苄西林与舒巴坦２∶１的复合制剂。舒巴坦为β－内酰胺酶抑制剂，本身抗菌作用很弱，与氨苄西林合用可增强后者的抗菌活性，获得良好的协同作用。本品对流感杆菌、大肠杆菌、肺炎杆菌、部分变形杆菌、卡他布兰汉菌、淋球菌、肠球菌属、脆弱拟杆菌、葡萄球菌等有较强的抗菌作用，对阴沟肠杆菌和铜绿假单胞菌耐药。临床用于敏感菌引起的呼吸道、泌尿道、胆道、腹腔、骨关节感染。

【用法与用量】

１．口服每次３７５ｍｇ，２～４次／ｄ。

２．肌内注射每次０．７５ｇ，２～４次／ｄ。

３．静脉注射或静脉滴注轻度感染每日１．５～３ｇ，中度感染每日３～６ｇ，重度感染每日６～１２ｇ，分２～４次用；小儿每日１５０ｍｇ／ｋｇ，分２～４次用。

【不良反应】

１．发生不良反应者不到１０％，其中仅０．７％因严重不良反应而停止治疗。注射部位疼痛者约３．６％，腹泻、恶心等反应偶有发生，皮疹发生率为１％～６％。

２．偶见血清氨基转移酶一过性增高。

３．极个别病例发生剥脱性皮炎、过敏性休克。

【制剂与规格】粉针剂：０．７５ｇ。片剂：３７５ｍｇ。

【注意事项】

１．用药前须做青霉素皮试，阳性者禁用。

２．下列情况应慎用：有哮喘、湿疹、花粉症、荨麻疹等过敏性疾病史者。

３．肾功能减退者，根据血浆肌酐清除率调整用药。

４．氨苄西林溶液浓度越高，稳定性越差，其稳定性亦随温度升高而降低，且溶液放置后致敏物质可增加，故本品配成溶液后须及时使用，不宜久置。

５．可使血清丙氨酸氨基转移酶（ＡＬＴ）或门冬氨酸氨基转移酶（ＡＳＴ）升高。

【药物相互作用】

１．与氯霉素合用时，在体外对流感嗜血杆菌的抗菌作用影响不一，氯霉素在高浓度（５～１０μｇ／ｍＬ）时对本品无拮抗作用，在低浓度（１～２μｇ／ｍＬ）时可使氨苄西林的杀菌作用减弱。氨苄西林在体外对金黄色葡萄球菌的抗菌作用可被林可霉素所抑制。对大肠埃希菌、变形杆菌和肠杆菌属的体外抗菌作用可被卡那霉素所加强。庆大霉素可加速氨苄西林对Ｂ组链球菌的体外杀菌作用。

２．本品与下列药品有配伍禁忌：硫酸阿米卡星、硫酸卡那霉素、硫酸庆大霉素、链霉素、克林霉素磷酸酯、盐酸林可霉素、黏菌素甲磺酸钠、多黏菌素Ｂ、琥珀氯霉素、琥乙红霉素、乳糖酸红霉素盐、四环素类注射剂、新生霉素、肾上腺素、间羟胺、多巴胺、阿托品、盐酸肼酞嗪、水解蛋白、氯化钙、葡萄糖酸钙、Ｂ族维生素、维生素Ｃ、含有氨基酸的营养注射剂、多糖（如右旋糖酐４０）和氢化可的松琥珀酸钠。这些药物可使氨苄西林的活性降低。

３．本品与重金属，特别是铜、锌和汞呈配伍禁忌，因后者可破坏其氧化噻唑环。由锌化合物制造的橡皮管或瓶塞也可影响其活性。氧化剂、还原剂或羟基化合物可使其灭活。

４．本品在弱酸性葡萄糖注射液中分解较快，宜用中性液体作溶剂。

５．本品可加强华法林的抗凝作用。

６．别嘌醇与本品合用时，皮疹发生率显著增高，尤其多见于高尿酸血症患者，故应避免与别嘌醇合用。

７．氯霉素与本品合用于细菌性脑膜炎时，远期后遗症的发生率较两者单用时为高。

８．丙磺舒、阿司匹林、吲哚美辛、保泰松、磺胺药可减少本品自肾脏排泄，因此与本品合用时使其血药浓度增高，排泄时间延长，毒性也可能增加。

９．本品不宜与双硫仑（乙醛脱氢酶抑制药）合用。

１０．本品能刺激雌激素代谢或减少其肝肠循环，因而可降低口服避孕药的效果。

阿莫西林

其他名称：羟氨苄青霉素，阿莫仙，阿莫灵。

【药代动力学】本品较氨苄青霉素耐酶，口服吸收迅速而良好，７５％～９０％可自胃肠道吸收，食物对药物吸收的影响不显著。口服０．２５ｇ和０．５ｇ后Ｃｍａｘ分别为３．５～５．０μｇ／ｍＬ和５．５～７．５μｇ／ｍＬ，达峰时间（ｔｍａｘ）为１～２ｈ。本品在多数组织和体液中分布良好。肺炎或慢性支气管炎急性发作患者口服本品０．５ｇ后２～３ｈ和６ｈ痰中的平均药物浓度分别为０．５２μｇ／ｍＬ和０．５３μｇ／ｍＬ，而同期血药浓度为１１μｇ／ｍＬ和３．５μｇ／ｍＬ。慢性中耳炎儿童患者口服本品１ｇ后１～２ｈ，中耳液中药物浓度为６．２μｇ／ｍＬ。结核性脑膜炎患者口服本品１ｇ后２ｈ脑脊液中的浓度为０．１～１．５μｇ／ｍＬ，相当于同期血药浓度的０．９％～２１．１％。本品可通过胎盘，在脐带血中浓度为母体血药浓度的１／４～１／３，在乳汁、汗液和泪液中也含有微量。阿莫西林的蛋白结合率为１７％～２０％。本品ｔ１／２为１～１．３ｈ，服药后２４％～３３％的给药量在肝内代谢，６ｈ内４５％～６８％的给药量以原形自尿中排出，尚有部分药物经胆道排泄。严重肾功能不全患者ｔ１／２可延长至７ｈ。血液透析可清除本品，腹膜透析则无清除本品的作用。

【作用与用途】抗菌谱与氨苄青霉素相同，对多种细菌的杀菌作用较后者迅速而强，但对流感杆菌的作用弱于后者。常用于敏感菌所致的胆道、泌尿道、呼吸道感染和伤寒，以及幽门螺杆菌感染（胃炎及胃溃疡）。

【用法与用量】

１．口服

２．肌内注射、静脉滴注每日２～４ｇ，２～４次／ｄ。每日１～４ｇ，２～４次／ｄ。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、腹泻及假膜性肠炎等胃肠道反应。

２．皮疹、药物热和哮喘等过敏反应。

３．贫血、血小板减少、嗜酸性粒细胞增多等。

４．血清氨基转移酶可轻度增高。

５．由念珠菌或耐药菌引起的二重感染。

６．偶见兴奋、焦虑、失眠、头晕以及行为异常等中枢神经系统症状。

【制剂与规格】胶囊剂：０．２５ｇ。粉针剂（钠盐）：２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．偶可引起过敏性休克。用药前必须详细询问药物过敏史并做青霉素皮试。

２．传染性单核细胞增多症患者应用本品易发生皮疹，应避免使用。

３．疗程较长患者应检查肝肾功能和血常规。

４．有哮喘、花粉症等过敏性疾病史者慎用。

５．老年人和肾功能严重损害时可能须调整剂量。

【药物相互作用】

１．与丙磺舒合用可提高本品血浓度。

２．与头孢菌素等合用对耐酶的金黄色葡萄球菌引起的感染有较好的协同抗菌作用，但不能放在同一容器中。

３．不能与维生素Ｃ和Ｂ族维生素合用。

４．稳定性因葡萄糖、果糖的存在而降低，所以最好用生理盐水配制。

阿莫西林－克拉维酸钾ＡｍｏｘｉｃｉｌｌｉｎａｎｄＣｌａｖｕｌａｎａｔｅＰｏｔａｓｓｉｕｍ

其他名称：安灭菌（Ａｕｇｍｅｎｔｉｎ）。

【药代动力学】静脉给予本品１．２ｇ（含阿莫西林１ｇ与克拉维酸０．２ｇ），阿莫西林和克拉维酸立即达血药峰浓度。药代动力学均符合二室开放模型，阿莫西林的ｔ１／２为１．０３ｈ，克拉维酸的ｔ１／２为０．８３８ｈ。两药均有较低的血清蛋白结合率，约７０％游离状态的本品存在于血清中。阿莫西林和克拉维酸均以很高的浓度从尿中排出，８ｈ尿中排泄率阿莫西林约为６０％，克拉维酸约为５０％。

【作用与用途】对需氧革兰阳性菌（如草绿色链球菌、肺炎球菌、金黄色葡萄球菌、炭疽杆菌）及革兰阴性菌（如流感杆菌、克雷伯杆菌、大肠杆菌、变形杆菌、沙门菌属、百日咳杆菌、淋球菌、脑膜炎双球菌）、厌氧菌均有强大的杀灭作用。临床适用于敏感菌引起的呼吸系统、泌尿生殖系统感染，以及骨髓炎、腹膜炎、败血症、皮肤和软组织感染。

【用法与用量】

１．口服每次０．３７５～０．７５ｇ，３次／ｄ。

２．静脉滴注成人一次１．２ｇ，３～４次／ｄ，疗程１０～１４ｄ。取本品一次用量溶于５０～１００ｍＬ氯化钠注射液中，静脉滴注３０ｍｉｎ。

【不良反应】

１．少数患者可见恶心、呕吐、腹泻等胃肠道反应，对症治疗后可继续给药。

２．偶见荨麻疹和皮疹（尤易发生于传染性单核细胞增多症者），若发生，应停止使用本品，并对症治疗。

３．可见过敏性休克、药物热和哮喘等。

４．偶见血清氨基转移酶升高、嗜酸性粒细胞增多、白细胞降低，以及念珠菌或耐药菌引起的二重感染。

５．文献报道个别患者注射部位出现静脉炎。

【制剂与规格】片剂：０．３７５ｇ（２∶１）、０．６２５ｇ（４∶１）、０．３１２５ｇ（４∶１）、０．４７５ｇ（７∶１）。粉针剂：１．２ｇ（５∶１）。

【注意事项】

１．本品和氨苄西林钠有完全交叉耐药性，与其他青霉素类和头孢菌素类有交叉耐药性。

２．血液透析可影响本品中阿莫西林的血药浓度，因此在血液透析过程中及结束时应加用本品１次。

３．对怀疑为伴梅毒损害之淋病患者，在使用本品前应进行暗视野检查，并至少在４个月内，每月接受血清试验１次。

４．长期或大剂量使用本品者，应定期检查肝、肾、造血系统功能和血清钾或钠。

５．本品溶解后应立即给药，制备好的本品溶液不能冷冻保存。

６．本品不宜肌内注射。

７．余同氨苄西林－舒巴坦。

【药物相互作用】

１．阿司匹林、吲哚美辛、保泰松、磺胺药可减少本品在肾小管的排泄，使本品的血药浓度升高，ｔ１／２延长，毒性也可能增加。

２．本品与别嘌醇合用时，皮疹发生率显著增高，故应避免合用。

３．本品不宜与双硫仑等乙醛脱氢酶抑制药合用。

４．本品与氯霉素合用于细菌性脑膜炎时，远期后遗症的发生率较两者单用时高。

５．本品可刺激雌激素代谢或减少其肠肝循环，因此可降低口服避孕药的效果。

６．氯霉素、红霉素、四环素类等抗生素和磺胺药等抑菌药可干扰本品的杀菌活性，因此不宜与本品合用，尤其在治疗脑膜炎或急需杀菌药的严重感染时。

７．本品可加强华法林的抗凝作用。

８．氨基糖苷类抗生素在亚抑菌浓度时一般可增强本品对粪肠球菌的体外杀菌作用。

９．本品在含有葡萄糖、葡聚糖或酸性碳酸盐的溶液中会降低稳定性，故不能与含有上述物质的溶液混合。

１０．本品溶液在体外不可与血液制品、含蛋白质的液体（如水样蛋白等）、静脉脂质乳化液混合。本品也不能与氨基糖苷类抗生素在体外混合，因本品可使后者丧失活性。

羧苄西林Ｃａｒｂｅｎｉｃｉｌｌｉｎ

其他名称：羧苄青霉素。

【药代动力学】肌内注射本品１ｇ后１ｈ达血药峰浓度，为３４．８μｇ／ｍＬ，４ｈ后血药浓度为１０μｇ／ｍＬ。静脉注射本品５ｇ后１５ｍｉｎ和２ｈ的血药浓度分别为３００μｇ／ｍＬ和１２５μｇ／ｍＬ。新生儿肌内注射１００ｍｇ／ｋｇ后，Ｃｍａｘ可达１４７μｇ／ｍＬ。本品的Ｖｄ为０．１８Ｌ／ｋｇ，血清蛋白结合率约为５０％。本品难以透过正常血－脑脊液屏障，但肺炎链球菌脑膜炎患儿每６ｈ静脉滴注６９～１０３ｍｇ／ｋｇ本品后，第２１７日脑脊液内药物浓度为２．３～２４．～５μｇ／ｍＬ。约２％在肝内代谢，ｔ１／２为１～１．５ｈ。大部分以原形通过肾小球滤过和肾小管分泌清除，小部分经胆道排泄。血液透析可清除本品，腹膜透析则仅可部分清除本品。

【作用与用途】对革兰阳性菌的作用不如氨苄青霉素，对革兰阴性菌的作用强于氨苄青霉素，对铜绿假单胞菌有一定作用，但多数铜绿假单胞菌对本品敏感性差，所以已被其他抗铜绿假单胞菌药物代替。用于治疗革兰阴性杆菌引起的呼吸道、泌尿道感染。

【用法与用量】静脉滴注：每日２０～４０ｇ，分次加入１００ｍＬ生理盐水中。

【不良反应】

１．过敏反应。青霉素类药物的过敏反应较常见，包括荨麻疹等各类皮疹、白细胞减少、间质性肾炎、哮喘发作和血清病型反应（Ⅲ型变态反应）。偶可发生过敏性休克。

２．消化道反应。恶心、呕吐和肝大等，ＡＬＴ、ＡＳＴ、肌酐升高。

３．大剂量静脉注射本品时可出现抽搐等神经系统反应、高钠血症和低钾血症。

４．本品为弱酸性，故血药浓度过高时可发生急性代谢性酸中毒，此反应尤多见于肾病患者且已有酸中毒者。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ。

【注意事项】

１．本品含钠量较高，故限制钠盐摄入的患者应慎用本品。

２．使用本品前须详细询问药物过敏史并进行青霉素皮试，呈阳性反应者禁用。

３．肾功能不全患者应用本品可导致出血，应注意随访凝血时间、凝血酶原时间（ＰＴ），发生出血时应及时停药并予适当治疗。

４．由于浓度较高的羧苄西林钠溶液可形成多聚体，因此注射液皆须新鲜配制。

【药物相互作用】

１．本品与琥珀氯霉素、琥乙红霉素、盐酸土霉素、盐酸四环素、卡那霉素、链霉素、庆大霉素、妥布霉素、两性霉素Ｂ、Ｂ族维生素、维生素Ｃ、苯妥英钠、拟交感类药物、异丙嗪等有配伍禁忌。

２．本品在体外与氨基糖苷类药物（阿米卡星、庆大霉素或妥布霉素）对铜绿假单胞菌、部分肠杆菌科细菌具有协同抗菌作用。

３．本品与氨基糖苷类抗生素同瓶滴注时，可导致两者的抗菌活性明显减弱。

４．大剂量本品与肝素等抗凝药、血栓溶解药、水杨酸制剂、苯磺唑酮或血小板聚集抑制药合用可增加出血危险。

５．与磺胺类合用可使本品的血药浓度增高，故须适当减少本品的剂量。

替卡西林Ｔｉｃａｒｃｉｌｌｉｎ

其他名称：羧噻吩青霉素钠，的卡青霉素，铁卡霉素。【药代动力学】口服不吸收。肌内注射１ｇ，血清药物浓度于０．５ｈ达峰值，可达３１μｇ／ｍＬ。静脉注射３ｇ，１ｈ血药浓度接近１００μｇ／ｍＬ。体内分布较广，可渗透入脑脊液和胎盘，胆汁中浓度也较高。本品主要由尿呈原形排泄，肌内注射１ｇ，尿药峰浓度可达２ｍｇ／ｍＬ。ｔ１／２约为７０ｍｉｎ。

【作用与用途】抗菌谱与羧苄青霉素相似，抗革兰阴性菌如大肠杆菌、变形杆菌、铜绿假单胞菌的作用较后者强数倍，但铜绿假单胞菌易产生耐药性；对革兰阳性菌的作用较青霉素Ｇ差。多用于革兰阴性菌引起的泌尿道、胆道、呼吸道及全身感染。治疗铜绿假单胞菌感染常与氨基糖苷类抗生素联用。

【用法与用量】

１．静脉滴注１２～２４ｇ，分次使用。

２．肌内注射治疗尿路感染４～６ｇ，分３～４次使用。

【不良反应】与羧苄青霉素相似。

【制剂与规格】粉针剂：１ｇ、３ｇ、６ｇ。

【注意事项】与氨基糖苷类抗生素联合使用时，不要将二药加入同一瓶液体中，以免影响效价，降低疗效。

【药物相互作用】

１．与庆大霉素、多黏菌素合用具有协同抗菌作用。

２．丙磺舒可提高本品的血药浓度。

替卡西林钠－克拉维酸钾ＴｉｃａｒｃｉｌｌｉｎＳｏｄｉｕｍＣｌａｖｕｌａｎａｔｅＰｏｔａｓｓｉｕｍ

其他名称：羧噻吩青霉素钠－棒酸钾，特美汀（Ｔｉｍｅｎｔｉｎ）。

【药代动力学】口服不吸收。静脉滴注本品３ｇ，即刻达血药峰浓度，为３３０μｇ／ｍＬｔ１／２平均为７０ｍｉｎ，蛋白结合率为４５％。体内分布广泛。。肾功能正常者给药６ｈ后，６０％～７０％以原形从尿中排出；肾功能不全者，尿中排泄减慢，ｔ１／２延长。

【作用与用途】克拉维酸与替卡西林起协同抗菌作用，二药复方使替卡西林的抗菌谱扩大，抗菌活性增强。对大肠杆菌、肺炎杆菌、流感杆菌、变形杆菌、淋球菌、脆弱拟杆菌等革兰阴性菌有较好作用。适用于治疗敏感菌引起的泌尿道、呼吸道、胆道感染及败血症。

【用法与用量】静脉滴注：本品６．４ｇ加入１００ｍＬ生理盐水中１ｈ内静脉滴注完毕，１２ｈ１次。

【不良反应】与其他青霉素注射剂相似。

【制剂与规格】粉针剂：１．６ｇ、３．２ｇ。

【注意事项】孕妇及严重肝肾功能受损患者慎用。

【药物相互作用】丙磺舒能减少肾小管对替卡西林的分泌，故可延缓其肾脏排泄，但不影响克拉维酸的肾脏排泄。

哌拉西林Ｐｉｐｅｒａｃｉｌｌｉｎ

其他名称：氧哌嗪青霉素。

【药代动力学】口服不吸收。正常人肌内注射本品１ｇ后０．７１ｈ达血药峰浓度，为５２．２μｇ／ｍＬ，６ｈ血药浓度为１．３μｇ／ｍＬ。静脉滴注和静脉注射本品１ｇ后血药浓度即刻达５８．０μｇ／ｍＬ和１４２．１μｇ／ｍＬ，６ｈ分别为０．５μｇ／ｍＬ和０．６μｇ／ｍＬ。给严重肾功能损害患者（内生肌酐清除率≤５ｍＬ／ｍｉｎ）于３０ｍｉｎ内按体重静脉滴注７０ｍｇ／ｋｇ，１ｈ后的血药浓度约为３５０μｇ／ｍＬ。本品的血清蛋白结合率为１７％～２２％，Ｖｄ为０．１８～０．３Ｌ／ｋｇ，分布ｔ１／２为１１～２０ｍｉｎ，在骨、心脏等组织和体液中分布良好，脑膜有炎症时在脑脊液中也可达到一定浓度。肾功能正常者哌拉西林ｔ１／２为０．６～１．２ｈ，中度以上肾功能不全者可延长至３．３～５．１ｈ，在肝内不代谢。本品系通过肾（肾小球滤过和肾小管分泌）和非肾（主要经胆汁）途径清除。静脉注射１ｇ后，１２ｈ尿中排出给药量的４９％～６８％。肝功能正常者１０％～２０％的药物经胆汁排泄。很少量药物经乳汁排出。血液透析４ｈ可清除给药量的３０％～５０％。肌内注射前１ｈ口服丙磺舒１ｇ，可使Ｃｍａｘ增高３０％，ｔ１／２延长３０％。

【作用与用途】对厌氧菌、需氧革兰阳性菌及革兰阴性菌均有较好的抗菌作用；对革兰阳性菌的作用与氨苄青霉素相似，对产酶金黄色葡萄球菌无效，但对变形杆菌、肺炎杆菌、铜绿假单胞菌的抗菌活性优于氨苄青霉素、羧苄青霉素；大肠杆菌对本品不甚敏感；奈瑟菌属和各种厌氧菌对本品高度敏感。主要用于肺炎杆菌、变形杆菌、铜绿假单胞菌引起的泌尿道、胆道、呼吸道及全身感染。

【用法与用量】静脉滴注：每日１２～２４ｇ，分次加入生理盐水１００ｍＬ中静脉滴注。

【不良反应】

１．约３％患者有皮疹、瘙痒。

２．胃肠道反应有腹泻，偶有恶心、呕吐。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ、１ｇ、２ｇ。

【注意事项】

１．用前先做青霉素皮试，对青霉素过敏者禁用。

２．本品在少数患者尤其是肾功能不全患者可导致出血，发生后应及时停药并予适当治疗；肾功能减退者应适当减量。

３．应用本品可引起直接抗人球蛋白（Ｃｏｏｍｂｓ）试验呈阳性，也可出现血尿素氮（ＢＵＮ）和血清肌酐（Ｃｒ）升高、高钠血症、低钾血症、血清氨基转移酶和血清乳酸脱氢酶（ＬＤＨ）升高、血清胆红素增多。

４．有过敏史、出血史、溃疡性结肠炎、克罗恩病（Ｃｒｏｈｎ??ｓ病，又称节段性肠炎）或抗生素相关肠炎者皆应慎用。

５．本品不可加入碳酸氢钠溶液中静脉滴注。

【药物相互作用】

１．在体外与氨基糖苷类药物（阿米卡星、庆大霉素或妥布霉素）合用对铜绿假单胞菌、部分肠杆菌科细菌具有协同抗菌作用。

２．与头孢西丁合用，因后者可诱导细菌产生β－内酰胺酶而对铜绿假单胞菌、沙雷菌属、变形杆菌属和肠杆菌属产生拮抗作用。

３．与肝素、香豆素、茚满二酮等抗凝药及非甾体抗炎镇痛药合用时可增加出血危险，与溶栓剂合用可发生严重出血。

４．与氨基糖苷类抗生素不能同瓶滴注，否则两者的抗菌活性均减弱。

哌拉西林－他唑巴坦ＰｉｐｅｒａｃｉｌｌｉｎａｎｄＴａｚｏｂａｃｔａｍ

其他名称：特治星。

【药代动力学】静脉滴注后，血浆中浓度很快达到峰值。滴注３０ｍｉｎ后，血浆哌拉西林浓度与给予同剂量哌拉西林的血浆浓度相等，静脉滴注２．２５ｇ、３．３７５ｇ及４．５ｇ哌拉西林－他唑巴坦３０ｍｉｎ时，血浆哌拉西林Ｃｍａｘ分别为１３４μｇ／ｍＬ、２４２μｇ／ｍＬ和２９８μｇ／ｍＬ，他唑巴坦Ｃｍａｘ分别为１５μｇ／ｍＬ、２４μｇ／ｍＬ、２４μｇ／ｍＬ。健康受试者接受单剂量或多剂量哌拉西林－他唑巴坦后，哌拉西林和他唑巴坦的ｔ１／２为０．７～１．２ｈ，不受剂量和给药时间的影响。哌拉西林在体内被代谢成微小的具有生物活性的去乙基代谢物，他唑巴坦则被代谢成无药理及抗菌活性的产物，哌拉西林与他唑巴坦均由肾脏排泄。６８％的哌拉西林迅速以原形自尿中排出；他唑巴坦及其代谢物主要经由肾脏排泄，其中８０％为原形。哌拉西林、他唑巴坦、去乙基哌拉西林也可通过胆汁分泌。约３０％的哌拉西林和他唑巴坦与血浆蛋白结合，其结合率不受其他化合物的影响；血浆蛋白与他唑巴坦代谢物的结合可忽略不计。哌拉西林与他唑巴坦广泛分布于组织及体液中，包括胃肠道黏膜、胆囊、肺、女性生殖器官（子宫、卵巢、输卵管）、体液、胆汁。组织中药物浓度为血浆浓度的５０％～１００％。与其他青霉素类药物一样，脑膜非炎性病变时，脑脊液中哌拉西林、他唑巴坦浓度很低。肾功能损害患者的哌拉西林和他唑巴坦ｔ１／２随着肌酐清除率的下降而延长。当肌酐清除率低于２０ｍＬ／ｍｉｎ时，哌拉西林的ｔ１／２为正常人的２倍，而他唑巴坦的ｔ１／２为正常人的４倍。血液透析可去除３０％～４０％的哌拉西林－他唑巴坦，５％的他唑巴坦以代谢物被透析去除。腹膜透析可去除６％的哌拉西林和２１％的他唑巴坦，高达１６％的他唑巴坦以代谢物形式去除。与正常人相比，肝硬化患者的哌拉西林和他唑巴坦的ｔ１／２分别延长２５％和１８％，但无须调整剂量。

【作用与用途】本品为哌拉西林和他唑巴坦以自由酸的形式按８∶１的比例混合而成，抗菌谱同哌拉西林，但对β－内酰胺酶稳定。

【用法与用量】将适量本品用２０ｍＬ稀释液（生理盐水或灭菌注射用水）充分溶解后，立即加入２５０ｍＬ液体（５％葡萄糖注射液或生理盐水）中静脉滴注，每次至少３０ｍｉｎ。疗程为７～１０ｄ。医院获得性肺炎疗程为７～１４ｄ，并可根据病情及细菌学检查结果进行调整。

肾功能正常（肌酐清除率约９０ｍＬ／ｍｉｎ）患者、成人及１２岁以上儿童每次３．３７５ｇ（含哌拉西林钠３ｇ和他唑巴坦钠０．３７５ｇ）静脉滴注，每６ｈ一次。治疗医院获得性肺炎时，起始量为每次３．３７５ｇ，每４ｈ一次，同时合并使用氨基糖苷类药物；如果未分离出铜绿假单胞菌，可根据感染程度及病情考虑停用氨基糖苷类药物。

肾功能不全患者，肌酐清除率４０～９０ｍＬ／ｍｉｎ，推荐用量每次３．３７５ｇ，每６ｈ一次，每日总量１２ｇ／１．５ｇ；肌酐清除率２０～４０ｍＬ／ｍｉｎ，每次２．２５ｇ，每６ｈ一次，每日总量８ｇ／１．０ｇ；肌酐清除率＜２０ｍＬ／ｍｉｎ，每次２．２５ｇ，每８ｈ一次，每日总量６ｇ／０．７５ｇ；对于血液透析患者，每次最大剂量为２．２５ｇ，每８ｈ一次，并在每次血液透析后可追加０．７５ｇ。

【不良反应】同哌拉西林。

【制剂与规格】粉针剂：２．２５ｇ、４．５ｇ。

【注意事项】

１．在使用本品前，应详细询问患者对青霉素类药物、头孢菌素类药物、β－内酰胺酶抑制剂有无过敏史。

２．治疗期间，若患者出现腹泻症状，应考虑是否有假膜性肠炎发生。

３．本品含钠，需要控制盐摄入量的患者使用本品时，应定期检查血清电解质水平；对于同时接受细胞毒药物或利尿药治疗的患者，要警惕发生低钾血症的可能。

４．孕妇、哺乳期妇女慎用。

５．应定期检查造血功能，特别是对疗程为２１ｄ的患者。

６．皮下注射肝素、口服抗凝药物或其他可能影响血液凝固与血小板功能的药物时，应考虑监测凝血功能。

７．本品不能与其他药物在注射器或输液瓶中混合。与其他抗生素同用时，必须分开给药。不得与碳酸氢钠溶液混合，不得加入血液制品及水解蛋白液。

８．１２岁以下儿童使用本品的安全有效性尚不清楚。

【药物相互作用】

１．体外试验中，与氨基糖苷类药物同用，可以灭活氨基糖苷类药物。

２．与丙磺舒联合应用，可以使哌拉西林ｔ１／２延长２１％，他唑巴坦ｔ１／２延长７１％。

３．与万古霉素联合应用时，药代动力学不受影响。

青霉素Ｖ钾ＰｈｅｎｏｘｙｍｅｔｈｙｌｐｅｎｉｃｉｌｌｉｎＰｏｔａｓｓｉｕｍ

其他名称：ＰｅｎｉｃｉｌｌｉｎＶＰｏｔａｓｓｉｕｍ，苯甲氧青霉素。

【药代动力学】口服后不被破坏，在胃中不分解。药物主要在十二指肠吸收，吸收率为６０％，并且其吸收不受胃中食物的影响。药物吸收后广泛分布于各组织、体液中。易透入有炎症的组织，在胸腹腔和关节腔液中浓度约为血清浓度的５０％。可透过胎盘，除在妊娠前３个月羊水中浓度较低外，一般在胎儿和羊水中皆可获得有效治疗浓度。乳汁中浓度为血药浓度的５％～２０％。本品不易透入眼、骨组织、无血供区域和脓肿腔中，也难以透过血－脑脊液屏障。

【作用与用途】本品为杀菌剂，作用机制同青霉素钠（钾）相似，系通过干扰细菌细胞壁的合成而产生抗菌作用。青霉素Ｖ抗菌谱与青霉素Ｇ相同，主要对青霉素Ｇ敏感的革兰阳性菌如葡萄球菌、链球菌及肺炎球菌对本品高度敏感；白喉棒状杆菌、炭疽杆菌、梭状芽孢杆菌、牛放线菌、念珠状链杆菌、单核细胞增多性李斯特菌、钩端螺旋体及淋病奈瑟菌对本品敏感；梅毒螺旋体对本品极为敏感。主要用于治疗敏感菌所致的各种感染，如败血症、肺炎、脑膜炎、扁桃体炎、中耳炎、猩红热、丹毒、产褥热等。也可用于风湿性心脏病或先天性心脏病患者术前，预防心内膜炎的发生。

【用法与用量】

１．成人口服给药，每８～１２ｈ一次，每次２５０ｍｇ。预防风湿热复发：每日１次，每次２５０ｍｇ，连续服用数年。风湿病患者术前，预防细菌引起的心内膜炎：术前１ｈ服用５００ｍｇ，术后６ｈ再服用５００ｍｇ。

２．儿童口服给药，每４ｈ一次，每次２．５～９．３ｍｇ／ｋｇ；或每６ｈ一次，每次３．７５～１４ｍｇ／ｋｇ；或每８ｈ一次，每次５～１８．７ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】

１．过敏反应常见药疹、接触性皮炎、荨麻疹等过敏反应；偶见患者发生过敏性休克。

２．消化道反应主要为腹泻、恶心、呕吐等胃肠道症状。

３．赫氏反应和治疗矛盾用本品治疗梅毒或其他感染时可有症状加剧现象，称为赫氏反应。治疗矛盾也见于梅毒患者，系由于治疗后梅毒病灶抗炎过快，但组织修补过迟，或纤维组织收缩，妨碍器官功能所致。

【制剂与规格】片剂：１２５ｍｇ、２５０ｍｇ、５００ｍｇ。干糖浆剂：０．１２５ｇ／ｍＬ、０．２５ｇ／ｍＬ。

【注意事项】

１．对本品或其他青霉素类药过敏者禁用。

２．对头孢菌素类药过敏者慎用；有哮喘、湿疹、花粉症、荨麻疹等过敏性疾病史者慎用；本品可经乳汁排出，哺乳期妇女应慎用；肾功能严重损害者慎用。

３．大剂量应用青霉素Ｖ钾时应注意检测血清钾浓度。

【药物相互作用】

１．与丙磺舒合用可减少本品的排泄，增加本品的血清浓度水平。

２．阿司匹林、吲哚美辛、保泰松可减少本品从肾小管的排泄，增加本品的血清浓度水平。

３．与氨基糖苷类药合用可使氨基糖苷类药化学性失活，药效降低。

４．本品可降低避孕药的药效，可能的机制为减少避孕药的肠肝循环。

５．本品可降低机体对伤寒活疫苗的免疫应答。

６．与四环素、红霉素、氯霉素等抑菌剂合用可使本品抗菌作用降低，可能的机制为相互拮抗。

（二）头孢菌素类

头孢菌素类（ｃｅｐｈａｌｏｓｐｏｒｉｎｓ）是一组广谱的半合成抗生素，具有耐酶、抗菌作用强、不良反应少等特点。

头孢氨苄

其他名称：头孢霉素Ⅳ（Ｃｅｆａｌｅｘｉｎ），苯甘孢霉素。

【药代动力学】空腹口服本品５００ｍｇ，１ｈ后血药浓度达峰值，为１８μｇ／ｍＬ。老年人胃肠道吸收虽无减少，但其血药浓度较年轻人持续久。每６ｈ口服本品０．５ｇ后的痰液中平均浓度为０．３２μｇ／ｍＬ，脓性痰中浓度较高。脓液和骨髓炎瘘管内的浓度与血清浓度基本相等，关节腔渗出液中浓度约为血清浓度的一半。患者每６ｈ口服２ｇ，死亡后５．５ｈ进行尸检，其心血中浓度为１．９μｇ／ｍＬ，肺、肝、脾等脏器的浓度为０．１２～０．６μｇ／ｍＬ，肾脏中浓度为４．０５μｇ／ｍＬ。孕妇口服本品０．５ｇ后，羊水和脐带血皆可获得有效浓度，哺乳期妇女口服０．５ｇ后乳汁中浓度为５μｇ／ｍＬ，胆汁中浓度为血药浓度的１～４倍。本品难以透过血－脑脊液屏障。本品的Ｖｄ为０．２６Ｌ／ｋｇ，蛋白结合率为１０％～１５％，正常健康人的ｔ１／２为０．６～１ｈ，丙磺舒可使此ｔ１／２延长至１．８ｈ，肾功能减退时ｔ１／２可延长至５～３０ｈ。新生儿ｔ１／２为６．３ｈ。本品在体内不代谢，以原形自肾脏经肾小球滤过和肾小管分泌排出。２４ｈ尿中排出量为给药量的８０％，口服５００ｍｇ后尿中Ｃｍａｘ可达２２００μｇ／ｍＬ。约５％的口服量由胆汁排出，粪中含量甚低。头孢氨苄可被血液透析和腹膜透析清除。

【作用与用途】对革兰阳性菌如金黄色葡萄球菌、肺炎球菌、Ａ组溶血性链球菌、草绿色链球菌及部分革兰阴性菌，如肺炎杆菌、大肠杆菌有一定作用；厌氧菌亦对其敏感。临床主要用于敏感菌引起的泌尿道、呼吸道、妇科、耳鼻喉及皮肤和软组织感染。因其在尿中浓度高，所以是较理想的治疗泌尿道感染的药物。

【用量用法】口服：成人一次０．５～１ｇ，４次／ｄ，空腹服用。儿童每千克体重５０～１００ｍｇ／ｄ，分４次给予。肾功能减退者应减少剂量。

【不良反应】

１．胃肠道反应，如恶心、呕吐、腹泻、腹胀等。

２．变态反应，如皮疹、药物热少见。

３．偶有嗜酸性粒细胞、氨基转移酶升高。

【制剂与规格】胶囊剂：１２５ｍｇ、２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．对青霉素过敏或过敏体质者慎用。

２．有胃肠道疾病史的患者，尤其是溃疡性结肠炎、局限性结肠炎或抗菌药物相关性结肠炎者及肾功能减退者慎用。

３．本品易透过胎盘，故孕妇慎用；本品亦可从乳汁分泌，故哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】

１．患者同时应用考来烯胺（消胆胺）时，可使本品的平均Ｃｍａｘ降低。

２．丙磺舒使本品的肾排泄延迟，也有报道认为丙磺舒可增加本品在胆汁中的排泄。

头孢羟氨苄Ｃｅｆａｄｒｏｘｉｌ

其他名称：羟氨苄头孢菌素，力欣奇。【药代动力学】口服吸收良好，空腹口服０．５ｇ后１．５ｈ达血药峰浓度，为１６μｇ／ｍＬ。给药后１２ｈ尚可测得微量，ｔ１／２为１．２７～１．５ｈ。食物对Ｃｍａｘ和ｔ１／２均无明显影响。头孢羟氨苄自胃肠道的吸收较头孢氨苄和头孢拉定缓慢，但维持的血药浓度较后两者持久。本品的蛋白结合率为２０％。本品体内分布广泛，口服１．０ｇ后２～５ｈ，痰、胸水和肺组织中的浓度分别为１．３μｇ／ｍＬ、１１．４μｇ／ｍＬ和７．４μｇ／ｍＬ；骨骼、肌肉和滑囊液中的药物浓度分别为同期血药浓度的２３％、３１％和４３％。胆汁中药物浓度较血药浓度为低。本品可进入胎盘，也可进入乳汁。２４ｈ累积排出给药量的８６％。本品能被血液透析清除。

【作用与用途】本品的抗菌谱和抗菌活性与头孢氨苄相似，对金黄色葡萄球菌、肺炎球菌、Ａ组及Ｂ组溶血性链球菌、肺炎杆菌、大肠杆菌有抗菌作用。用于敏感菌所致的泌尿道、呼吸道、皮肤、骨髓等感染。

【用法与用量】口服：１～２ｇ，每１２ｈ一次。肾功能不全者适当减量。

【不良反应】

１．胃肠道反应有恶心、呕吐、腹泻、腹胀等。

２．过敏反应及皮疹、皮炎少见。

【制剂与规格】胶囊剂：１２５ｍｇ、２５０ｍｇ。

【注意事项】本品与青霉素有交叉过敏现象，故青霉素过敏者应慎用。一般不用于孕妇和幼儿。

【药物相互作用】丙磺舒可提高本品的血药浓度，延缓肾排泄。

头孢唑林Ｃｅｆａｚｏｌｉｎ

其他名称：先锋霉素Ⅴ，赛福宁。

【药代动力学】肌内注射本品５００ｍｇ后，Ｃｍａｘ经１～２ｈ到达，为３８μｇ／ｍＬ（３２～４２μｇ／ｍＬ），６ｈ血药浓度尚可测得７μｇ／ｍＬ。２０ｍｉｎ内静脉滴注本品０．５ｇ，Ｃｍａｘ为１１８μｇ／ｍＬ，有效浓度维持８ｈ。本品难以透过血－脑脊液屏障，脑脊液中不能测出药物浓度。头孢唑林在胸水、腹水、心包液和滑囊液中可达较高浓度。炎症渗出液中的药物浓度基本与血清浓度相等；胆汁中浓度等于或略超过同期血药浓度。胎儿血药浓度为母体血药浓度的７０％～９０％，乳汁中含量低。本品蛋白结合率为７４％～８６％。正常成人的ｔ１／２为１．５～２ｈ，老年人可延长至２．５ｈ。肾衰竭患者的ｔ１／２可延长，内生肌酐清除率为１２～１７ｍＬ／ｍｉｎ和低于５ｍＬ／ｍｉｎ时分别为１２ｈ和５７ｈ。出生１周内新生儿的ｔ１／２为４．５～５ｈ。本品在体内不代谢，以原形通过肾小球滤过，部分通过肾小管分泌自尿中排出，２４ｈ内可排出给药量的８０％～９０％。丙磺舒可使血药浓度约提高３０％，有效血药浓度维持时间延长。血液透析６ｈ后血药浓度减少４０％～５０％；腹膜透析一般不能清除本品。

【作用与用途】本品对金黄色葡萄球菌、肺炎球菌、溶血性链球菌有抗菌作用，但对肺炎球菌和Ａ组溶血性链球菌的作用较青霉素弱；对部分革兰阴性菌，如大肠杆菌、奇异变形杆菌、肺炎杆菌、流感杆菌也有一定抗菌活性；脆弱类厌氧菌耐药，而其余厌氧菌多敏感。临床用于由敏感菌所致的泌尿道、呼吸道、皮肤和软组织、耳鼻喉科、妇科感染及败血症、感染性心内膜炎。

【剂量与用法】肌内或静脉注射：成人，０．５ｇ／次，２～４次／ｄ；儿童，每日２０～１００ｍｇ／ｋｇ，分２～４次。

【不良反应】

１．少数患者可出现氨基转移酶升高、尿素氮升高和蛋白尿、白细胞或血小板减少、Ｃｏｏｍｂｓ试验阳性、嗜酸性粒细胞增高。

２．肌内注射局部有轻度疼痛。

３．可有过敏性皮疹、药物热、恶心、呕吐、腹泻等。

４．长期使用可引起二重感染。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ。

【注意事项】

１．不可和氨基糖苷类抗生素混合同时注射，以免降效。

２．肝肾功能不全者慎用。

３．与青霉素有交叉过敏反应，对青霉素过敏的患者慎用。

４．供肌内注射用的粉针剂内含利多卡因，不可注入静脉。

【药物相互作用】与肾毒性抗生素合用有增加肾损害的危险。

头孢拉定Ｃｅｆｒａｄｉｎｅ

其他名称：先锋霉素Ⅵ，环烯头孢菌素，君必青，赛福定。

【药代动力学】口服头孢拉定分散片０．５ｇ，Ｃｍａｘ为１７．８９μｇ／ｍＬ左右，ｔｍａｘ为０．６５ｈ左右，ｔ１／２为１．０７ｈ左右。血清蛋白结合率为６％～１０％。９０％药物以原形由尿排泄。本品可透过胎盘屏障进入胎儿血循环，少量经乳汁排出。少量本品可自胆汁排泄，后者的浓度可为血清浓度的４倍。本品在体内很少代谢，能被血液透析和腹膜透析清除。

【作用与用途】对金黄色葡萄球菌、肺炎球菌、溶血性链球菌等革兰阳性菌的作用与头孢氨苄相似；对大肠杆菌、肺炎杆菌、奇异变形杆菌也有作用，但弱于头孢氨苄；除脆弱拟杆菌外，其他厌氧菌多对本品敏感。用于敏感菌所致的泌尿道、呼吸道、皮肤和软组织感染。注射剂也用于败血症和骨感染。

【用法与用量】

１．口服每次０．２５～０．５ｇ，２～４次／ｄ，空腹服。

２．肌内注射或静脉滴注每日２～４ｇ，分次给药，每日最多不超过８ｇ。

【不良反应】除偶有胃肠道反应及皮肤反应外，长期服用可致菌群失调、维生素缺乏的二重感染等。

【制剂与规格】胶囊剂：０．２５ｇ、０．５ｇ。粉针剂：０．５ｇ、１ｇ。干混悬剂：０．１２５ｇ、０．２５ｇ。

【注意事项】过敏体质者忌用，肾功能不全者慎用。

【药物的相互作用】

１．头孢菌素可延缓苯妥英钠在肾小管的排泄。

２．保泰松与头孢菌素类抗生素合用可增加肾毒性。

３．与强利尿药合用可增加肾毒性。

４．与美西林联合应用，对大肠埃希菌、沙门菌属等革兰阴性杆菌具有协同作用。

５．丙磺舒可延迟本品排泄。

头孢呋辛酯ＣｅｆｕｒｏｘｉｍｅＡｘｅｔｉｌ

其他名称：头孢呋肟，新福欣，西力欣，伏乐新。

【药代动力学】本品脂溶性高，口服吸收良好，吸收后迅速在肠黏膜和门脉循环中被非特异性酯酶水解为头孢呋辛，分布至全身细胞外液；血清蛋白结合率约为５０％。餐后口服本品２５０ｍｇ和５００ｍｇ后，血药峰浓度于２．５～３ｈ到达，分别为４．１μｇ／ｍＬ和７．０μｇ／ｍＬ。食物可促进本品吸收，空腹和餐后口服本品的绝对生物利用度分别为３７％和５２％。饮用牛奶可使本品的药－时曲线下面积（ＡＵＣ）增大，增高幅度在儿童组较成人组更为显著。本品的ｔ１／２为１．２～１．６ｈ，较头孢克洛、头孢氨苄和头孢拉定略长；新生儿和肾功能减退患者的ｔ１／２延长；老年（平均年龄８４岁）患者的ｔ１／２可延长至约３．５ｈ。空腹和餐后口服本品５００ｍｇ后，２４ｈ尿中排泄量分别为给药量的３２％和４８％。血液透析可降低本品的血药浓度。

【作用与用途】本品为第二代头孢菌素类广谱抗生素。对金黄色葡萄球菌、链球菌、脑膜炎球菌、流感杆菌、克雷伯杆菌、大肠杆菌、奇异变形杆菌、沙门菌、志贺菌等有高度抗菌作用。本品可对抗β－内酰胺酶，对耐青霉素的金黄色葡萄球菌有效。临床主要用于敏感菌所致的呼吸道感染、肾盂肾炎、尿路感染，以及骨、关节、耳鼻咽喉、软组织等的感染。本品在脑膜炎症时可足量进入脑脊液中，对脑膜炎球菌所致的脑膜炎疗效显著。对革兰阳性菌（包括耐青霉素金黄色葡萄球菌）的活性与第一代头孢菌素相仿；对革兰阴性菌的作用较第一代头孢强。

【用法与用量】肌内注射、静脉注射或静脉滴注：成人，０．２５～０．７５ｇ／次，３～４次／ｄ；儿童，每日３０～６０ｍｇ／ｋｇ，分３～４次。肌内注射时以０．５～０．７５ｇ加注射用水３ｍＬ，振摇使成混悬液，用粗针头做深部肌内注射。静脉给药时，注射用水量应加倍或更多，使充分溶解，溶液澄明，缓慢静脉注射或静脉滴注。

【不良反应】

１．胃肠道反应主要有上腹部不适、恶心、呕吐、腹泻等。

２．皮疹、嗜酸性粒细胞增多。

３．偶有一过性氨基转移酶升高。

４．肌内注射可致局部疼痛。

【制剂与规格】粉针剂：０．７５ｇ、１．５ｇ。片剂：０．１２５ｇ、０．２５ｇ。

【注意事项】

１．对头孢菌素类药物过敏者禁用。

２．对青霉素过敏者、孕妇及哺乳期妇女慎用。

３．片剂不可嚼碎，应吞服。

【药物相互作用】勿与强利尿药同时使用。

头孢克洛Ｃｅｆａｃｌｏｒ

其他名称：头孢克罗，头孢氯氨苄，希刻劳，新达罗，再克。【药代动力学】口服后迅速从肠道吸收，分布于全身组织中。口服本品５００ｍｇ的Ｃｍａｘ约为１３．４４μｇ／ｍＬ，ｔｍａｘ约为０．５６ｄ，ｔ１／２为０．５７ｈ。本品在中耳脓液中可达到足够的浓度；在唾液和泪液中浓度高。本品的血清蛋白结合率约为２５％。给药量的约１５％在体内代谢。本品主要自肾排泄，８ｈ内给药量的约７７％以原形自尿中排出；约０．０５％自胆汁排泄，胆汁中药物浓度较血药浓度低。血液透析能清除部分本品。

【作用与用途】抗菌谱与头孢羟氨苄相似，但抗菌性能较后者强。对肺炎球菌、溶血性链球菌、金黄色葡萄球菌、大肠杆菌、肺炎杆菌、奇异变形杆菌、流感杆菌均有作用；不动杆菌属、普通变形杆菌、沙雷菌属和铜绿假单胞菌对本品耐药。适用于敏感菌引起的呼吸道、泌尿道及皮肤和软组织感染。

【用法与用量】口服：空腹时服用，视感染程度，一般一次０．２５～０．５ｇ，３次／ｄ。

【不良反应】与头孢呋辛酯相似。

【制剂与规格】胶囊剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．对青霉素过敏者慎用。

２．孕妇忌用。哺乳期妇女慎用或暂停哺乳，新生儿的用药安全尚未确定。老年患者应根据肾功能情况调整用药剂量或用药间期。

【药物相互作用】

１．强利尿药、卡氮芥、链佐星等抗肿瘤药及氨基糖苷类抗生素等肾毒性药物与本品合用有增加肾毒性的可能。

２．口服丙磺舒可延迟本品的排泄。

头孢丙烯Ｃｅｆｐｒｏｚｉｌ

其他名称：施复捷。

【药代动力学】空腹口服头孢丙烯片剂和混悬剂具生物等效。受试者空腹口服本品，约９５％可被吸收。健康者的平均ｔ１／２约为１．３ｈ，稳态表观分布面积（Ｖｓｓ）约为０．２３Ｌ／ｋｇ。总清除率和肾清除率分别为３ｍＬ／（ｍｉｎ

·ｋｇ）和２．３ｍＬ／（ｍｉｎ·ｋｇ）左右。受试者空腹口服本品２５０ｍｇ、５００ｍｇ和１０００ｍｇ后约１．５ｈ达血药峰浓度，平均峰浓度分别为６．１ｍｇ／Ｌ、１０．５μｇ／ｍＬ和１８．３μｇ／ｍＬ。尿回收率约为服药量的６０％。口服本品２５０ｍｇ、５００ｍｇ和１０００ｍｇ后最初４ｈ，尿中平均浓度分别为７００ｍｇ／Ｌ、１０００ｍｇ／Ｌ和２９００ｍｇ／Ｌ。与食物同服不影响本品的ＡＵＣ和Ｃｍａｘ，但Ｔｍａｘ可延长０．２５～０．７５ｈ。血浆蛋白结合率约为３６％，当血药浓度在２～２０ｍｇ／Ｌ范围内时，血浆蛋白结合率与血药浓度的变化无关。肾功能正常者口服本品一次１０００ｍｇ，每８ｈ一次，连续１０ｄ，未见有药物血浆蓄积现象。对于肾功能减退患者，根据肾功能损害程度的不同，本品的ｔ１／２可延长至５．２ｈ；肾功能完全丧失患者，ｔ１／２可达５．９ｈ。血液透析时，ｔ１／２缩短。肝功能损害患者本品的ｔ１／２可延长至２ｈ左右，但这种改变并不说明肝功能损伤患者需调整剂量。在老年人（≥６５岁），本品的平均ＡＵＣ相对于年轻成人增高３５％～６０％，女性ＡＵＣ较男性高１５％～２０％。哺乳期妇女一次口服本品１ｇ，可在乳汁中测得少量药物（＜给药量的０．３％），２４ｈ平均浓度为０．２５～３．３ｍｇ／Ｌ。

【作用与用途】本品为第二代头孢菌素类抗生素，具广谱抗菌作用。本品对革兰阳性需氧菌中的金黄色葡萄球菌（包括产β－内酰胺酶菌株）、肺炎链球菌、化脓性链球菌的作用明显，对坚忍肠球菌、单核细胞增多性李斯特菌、表皮葡萄球菌、腐生葡萄球菌、无乳链球菌、溶血性链球菌和草绿色链球菌具抑制作用。对耐甲氧西林葡萄球菌和粪肠球菌无效。革兰阴性需氧菌的流感嗜血杆菌（包括产β－内酰胺酶菌株）、卡他莫拉菌（包括产β－内酰胺酶菌株）对本品高度敏感；可抑制异型枸橼酸菌、大肠杆菌、肺炎克雷伯菌、淋病奈瑟菌（包括产β－内酰胺酶菌株）、奇异变形杆菌、沙门菌属、志贺菌和弧菌的繁殖；对不动杆菌属、肠杆菌属、普通变形杆菌、普罗威登菌属、假单胞菌属的多数菌株无抗菌作用。本品对厌氧菌中的黑色素拟杆菌、艰难梭杆菌、产气荚膜杆菌、梭杆菌属、消化链球菌和痤疮丙酸杆菌具一定抑制作用，对多数脆弱杆菌株无抗菌作用。本品可用于敏感菌所致的化脓性链球菌性咽炎、扁桃体炎、中耳炎、急性鼻窦炎、急性支气管炎继发细菌性感染、慢性支气管炎急性细菌性发作、皮肤和软组织感染。

【用法与用量】口服：０．５ｇ／次，１～２次／ｄ。

【不良反应】

１．胃肠道反应软便、腹泻、胃部不适、食欲不振、恶心、呕吐、嗳气等，较多见。

２．血清病样反应典型症状包括皮肤反应和关节痛。

３．过敏反应皮疹、荨麻疹、嗜酸性粒细胞增多、药物热等。小儿发生过敏反应较成人多见，多在开始治疗后几天内出现，停药后几天内消失。

４．中枢神经系统症状眩晕、活动增多、头痛、精神紧张、失眠。偶见神志混乱和嗜睡。

５．其他血胆红素、血清氨基转移酶、尿素氮及肌酐轻度升高，血红蛋白降低，假膜性肠炎，蛋白尿，管型尿等。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．有青霉素过敏史患者服用本品应谨慎。

２．对确诊或疑有肾功能损伤的患者，应减少本品的每日用量。

３．患有胃肠道疾病，尤其是肠炎患者应慎用头孢丙烯。

【药物相互作用】克拉维酸可增强本品对某些因产生β－内酰胺酶而对本品耐药的革兰阴性杆菌的抗菌活性。余同头孢克洛。

头孢替安Ｃｅｆｏｔｉａｍ

其他名称：头孢噻乙胺唑。【药代动力学】静脉注射本品０．５ｇ后，即刻血药浓度为６５μｇ／ｍＬ，０．５ｈ后为２０μｇ／ｍＬ。肌内注射０．５ｇ后３０ｍｉｎ达血药峰浓度，为２０μｇ／ｍＬ。内脏器官中药物浓度以肺中为最高，在其他内脏和肌肉组织中也有一定浓度。不易进入脑脊液中。以原形自肾排泄，ｔ１／２约为０．５ｈ。

【作用与用途】本品为第二代头孢菌素类抗生素。对革兰阳性菌的作用与头孢唑林相接近，而对革兰阴性菌，如嗜血杆菌、大肠埃希菌、克雷伯杆菌、奇异变形杆菌等作用较优，对肠杆菌、枸橼酸杆菌、吲哚阳性变形杆菌等也有抗菌作用。其作用机制为：与细菌细胞膜上的青霉素结合蛋白（ＰＢＰｓ）结合，使转肽酶酰化，抑制细菌中隔和细胞壁的合成，影响细胞壁黏肽成分的交叉连结，使细胞分裂和生长受到抑制，细菌形态变长，最后溶解和死亡。用于治疗敏感菌所致的感染，如肺炎、支气管炎、胆道感染、腹膜炎、尿路感染，以及手术和外伤所致的感染和败血症等。

【用法与用量】

１．肌内注射用０．２５％利多卡因注射液溶解后做深部肌内注射。

２．静脉注射用灭菌注射用水、生理盐水或５％葡萄糖注射液溶解，每０．５ｇ药物稀释成约２０ｍＬ，缓缓注射。

３．静脉滴注将１次用量溶于适量的５％葡萄糖注射液、生理盐水或氨基酸溶液中，于３０ｍｉｎ内滴入。

成人常用量一日１～２ｇ，分２～４次给予。严重感染，如败血症也可用至一日４ｇ。儿童按体重一日４０～８０ｍｇ／ｋｇ，病重时可增至一日１６０ｍｇ／ｋｇ，分３～４次给予。

【不良反应】

１．偶见过敏反应、胃肠道反应、血常规改变及一过性血清氨基转移酶升高。

２．可致肠道菌群改变，造成Ｂ族维生素和维生素Ｋ缺乏。３．偶可致继发感染。

４．大量静脉注射可致血管疼痛和血栓性静脉炎。

【制剂与规格】粉针剂：１ｇ、２ｇ。

【注意事项】

１．对青霉素过敏患者应用本品时应根据患者情况充分权衡利弊后决定。有青霉素过敏性休克或即刻反应者，不宜再选用头孢菌素类。

２．有胃肠道疾病史者，特别是溃疡性结肠炎、局限性肠炎或抗生素相关性结肠炎（头孢菌素类很少产生假膜性结肠炎）者应慎用。

３．肾功能不全者应减量并慎用。用药期间应进行尿液化验，如果损及肾功能，则应停药。

４．本品可引起血常规改变，严重时应立即停药。

５．本品溶解后应立即使用，否则药液色泽会变深。

【药物相互作用】

１．与氨基糖苷类抗生素合用，一般认为有协同作用，但可能加重肾损害，同置于一个容器中给药可影响药物效价。

２．与呋塞米等强利尿药合用可造成肾损害。

头孢噻肟钠Ｃｅｆｏｔａｘｉｍｅ

其他名称：头孢氨噻肟，凯福隆。【药代动力学】肌内注射本品０．５ｇ和１．０ｇ后，０．５ｈ达血药峰浓度，分别为１２μｇ／ｍＬ和２５μｇ／ｍＬ，８ｈ后血中仍可测出有效浓度。于５ｍｉｎ内静脉注射本品１ｇ和２ｇ，即刻血药浓度分别为１０２μｇ／ｍＬ和２１５μｇ／ｍＬ，４ｈ后２ｇ组尚可测得３．３μｇ／ｍＬ３０ｍｉｎ内静脉滴注１ｇ后的即刻血药浓度。为４１μｇ／ｍＬ，４ｈ的血药浓度为１．５μｇ／ｍＬ。头孢噻肟广泛分布于全身各种组织和体液中。正常脑脊液中的药物浓度很低；脑膜炎患者应用本品后，脑脊液中可达有效浓度。支气管分泌物、中耳溢液、胸腔积液、脓胸脓液、腹水、胆囊壁、胆汁、骨组织中亦均可达有效浓度。本品可透过胎盘屏障进入胎儿血循环，少量亦可进入乳汁。白内障患者静脉注射２ｇ后，前房液中药物浓度为０．３～２．３μｇ／ｍＬ。蛋白结合率为３０％～５０％。１／３～１／２的药物在体内代谢成为去乙酰头孢噻肟（抗菌活性为头孢噻肟的１／１０）和其他无活性的代谢物。本品ｔ１／２为１．５ｈ，老年人的ｔ１／２（２～２．５ｈ）较年轻人为长，肾功能不全者ｔ１／２可延长至１４．６ｈ。约８０％（７４％～８８％）的给药量经肾排泄，其中５０％～６０％为原形药，１０％～２０％为去乙酰头孢噻肟，头孢噻肟经胆汁排泄的量甚少，为给药量的０．０１％～０．１％。丙磺舒可使头孢噻肟的肾清除减少５％，ｔ１／２延长４５％。血液透析能将６２．３％的药物自体内清除。腹膜透析对药物的清除量很少。

【作用与用途】本品为第三代半合成头孢菌素，对革兰阳性菌的作用不如头孢唑林，肠球菌对本品耐药，对耐青霉素的肺炎球菌无效，对革兰阴性菌有强大的杀菌活性，对大肠杆菌、流感杆菌、肺炎杆菌、奇异变形杆菌、沙门菌属的抗菌作用较头孢哌酮强，对脆弱拟杆菌作用弱或耐药，铜绿假单胞菌、阴沟肠杆菌对本品不敏感。临床适用于敏感菌所致的呼吸道、泌尿道、腹腔、生殖系统、骨关节、中枢神经系统感染及败血症。

【用法与用量】肌内注射、静脉注射或静脉滴注：轻中度感染每日２～４ｇ，严重感染每日６～８ｇ，分２～４次使用。肌内注射应做深部臀部注射，静脉注射应在５ｍｉｎ以上注射完，静脉滴注时常将本品１～２ｇ加入生理盐水和５％葡萄糖注射液５０～１００ｍＬ中于６０ｍｉｎ内滴完。

【不良反应】静脉注射易引起静脉炎。其余参考头孢呋辛钠。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ、１ｇ、２ｇ。

【注意事项】

１．对青霉素过敏者慎用。对头孢菌素过敏者禁用。

２．严重肾功能不全者慎用。

３．孕妇及哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】

１．与庆大霉素或妥布霉素合用对铜绿假单胞菌均有协同作用；与阿米卡星合用对大肠杆菌、肺炎克雷伯菌和铜绿假单胞菌有协同作用。

２．本品可用氯化钠注射液或葡萄糖注射液稀释，但不能与碳酸氢钠溶液混合。

３．与阿洛西林或美洛西林等合用，可使本品的总清除率降低，如两者合用需适当减小剂量。

４．与呋塞米合用增加肾毒性。

头孢甲肟Ｃｅｆｍｅｎｏｘｉｍｅ

其他名称：头孢噻肟四唑，噻肟唑头孢，倍司特克（Ｂｅｓｔｃａｌｌ）。

【药代动力学】给药后在多种组织和体液中分布良好，可透过血－脑脊液屏障。ｔ１／２约为１ｈ。主要经肾脏排泄，成人静脉用药０．５～２ｇ后，６ｈ内尿中排泄率为６０％～８２％。

【作用与用途】本品为半合成的第三代头孢菌素。抗菌谱与其他第三代头孢菌素类似，对革兰阴性菌有强效，对各种阴性菌产生的β－内酰胺酶特别稳定，具有杀菌作用。对大肠杆菌、克雷伯杆菌属、沙雷菌属、流感杆菌、肠杆菌属及枸橼酸杆菌属等均有效。对铜绿假单胞菌的抗菌活性比头孢哌酮及头孢唑肟强，但对链球菌属的抗菌效力不如第一、二代头孢菌素。临床适用于敏感菌所致下呼吸道、泌尿道、胆道、生殖系统、骨关节感染及败血症、脑膜炎和淋病等。

【用法与用量】

１．深部肌内注射或静脉注射轻中度感染时每日２～４ｇ，严重感染时每日６ｇ，分２～３次用。

２．静脉滴注将１次量加入１００ｍＬ生理盐水或葡萄糖注射液中，于６０ｍｉｎ内滴完。儿童每日４０～８０ｍｇ／ｋｇ，分次给予。

【不良反应】

１．常见过敏性皮疹，无特异性不良反应发生。

２．胃肠道反应主要为恶心、呕吐及腹泻。

３．少数有血清丙氨酸氨基转移酶上升和血尿素氮升高。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ、１ｇ。

【注意事项】

１．对青霉素过敏者慎用，对头孢菌素过敏者禁用。

２．孕妇慎用。

３．严重肾功能障碍时应减少用药量。

４．用药期间及用药后至少１周内应避免饮酒。

【药物相互作用】与呋塞米并用可加重肾功能障碍。

头孢唑肟Ｃｅｆｔｉｚｏｘｉｍｅ

其他名称：头孢去甲噻肟，益保世灵（Ｅｐｏｃｅｌｉｎ）。【药代动力学】肌内注射本品０．５ｇ和１ｇ后Ｃｍａｘ分别为１３．７μｇ／ｍＬ和３９μｇ／ｍＬ，于给药后１ｈ到达。静脉注射本品２ｇ和３ｇ，５ｍｉｎ后Ｃｍａｘ分别为１３１．８μｇ／ｍＬ和２２１．１μｇ／ｍＬ。头孢唑肟广泛分布于全身各种组织和体液中，包括胸水、腹水、胆汁、胆囊壁、脑脊液（脑膜有炎症时）、前列腺液和骨组织，均可达治疗浓度。蛋白结合率为３０％。本品的ｔ１／２为１．７ｈ。在体内不代谢，２４ｈ内给药量的８０％以上以原形经肾排泄，因此尿液中药物浓度较高。

【作用与用途】本品为半合成的第三代头孢菌素，抗菌谱较广，与头孢噻肟相似。对一些革兰阳性菌有中度的抗菌作用，对革兰阴性菌的作用强。抗菌谱包括金黄色葡萄球菌、链球菌属、肺炎球菌、流感嗜血杆菌、肺炎链球菌、大肠杆菌、克雷伯杆菌、变形杆菌及肠细菌属等。耐第一代头孢菌素和庆大霉素的一些革兰阴性菌可对本品敏感，但粪肠球菌和耐甲氧西林的葡萄球菌对本品不敏感。主要用于敏感细菌所致败血症、呼吸系统感染、泌尿及生殖系统感染、胸膜炎、腹膜炎、胆囊炎、宫腔感染、附件炎、脑膜炎、创伤和烧伤等继发感染。由于本品系从肾脏排泄，对肾盂肾炎及尿路感染疗效尤为显著。

【用法与用量】静脉注射或静脉滴注：轻中度感染时每日２～４ｇ，严重感染时每日６～８ｇ，分２～４次用。本品很少用于肌内注射。

【不良反应】

１．过敏反应有皮疹、瘙痒、药物热，偶可发生休克。

２．胃肠道反应有恶心、呕吐、腹泻、食欲减退等。

３．一过性氨基转移酶、尿素氮升高。

４．静脉注射可致血栓性静脉炎。

５．本品可导致一时性眩晕和头痛发生。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ、１ｇ。

【注意事项】

１．老年患者常伴有肾功能减退，应适当减量或延长给药间隔。

２．６个月以下小儿使用本品的安全性和有效性尚未确定，孕妇慎用，有胃肠道疾病史者，特别是结肠炎患者应慎用。

３．一次大剂量静脉注射可引起血管痛、血栓性静脉炎，应尽量减慢注射速度。

４．本品溶解后在室温下放置不宜超过７ｈ，冰箱中放置不宜超过４８ｈ。

【药物相互作用】

１．与香豆素类药合用时，有增强香豆素类药作用的可能。

２．有与呋塞米等利尿药、其他头孢菌素和氨基糖苷类抗生素联合应用时出现肾毒性的报道。

３．丙磺舒可使本品的肾清除减少，血药浓度增高。

头孢曲松钠ＣｅｆｔｒｉａｘｏｎｅＳｏｄｉｕｍ

其他名称：头孢三嗪，罗氏芬。

【药代动力学】肌内注射本品０．５ｇ或１ｇ，血药峰浓度约于２ｈ后达到，分别为４３μｇ／ｍＬ和８０μｇ／ｍＬ。肌内注射０．５ｇ后２４ｈ的血药浓度为６．０μｇ／ｍＬ，ｔ１／２为７．１ｈ。１ｍｉｎ内静脉注射０．５ｇ，即刻血药浓度为１５０．９μｇ／ｍＬ，２４ｈ后的血药浓度为９．９μｇ／ｍＬ，ｔ１／２为７．８７ｈ。３０ｍｉｎ内静脉滴注本品１ｇ，滴注结束时的即刻血药浓度为１５０．７μｇ／ｍＬ，２４ｈ的血药浓度为９．３μｇ／ｍＬ。给化脓性脑膜炎患者每日肌内注射１５～２０ｍｇ／ｋｇ后，６ｈ的脑脊液浓度平均为５．１６μｇ／ｍＬ，１２ｈ的平均浓度为２．３μｇ／ｍＬ。静脉滴注本品１ｇ后５ｈ和１４ｈ，胆汁中浓度分别为１６００μｇ／ｍＬ和１３．５μｇ／ｍＬ。蛋白结合率为９５％。本品在人体内不被代谢，约４０％的药物以原形自胆道和肠道排出，６０％自尿中排出。丙磺舒不能增高本品血药浓度或延长其ｔ１／２。

【作用与用途】抗菌谱与头孢噻肟钠相仿。对大肠杆菌、肺炎杆菌、吲哚阳性变形杆菌、流感杆菌、沙雷杆菌、脑膜炎球菌、淋球菌有强大作用；肺炎球菌、链球菌及金黄色葡萄球菌对本品中度敏感；对铜绿假单胞菌有一定作用。肠球菌、耐甲氧西林葡萄球菌和多数脆弱拟杆菌对本品耐药。适用于敏感菌所致的呼吸道、泌尿道、骨关节、皮肤和软组织感染，以及败血症、脑膜炎和淋病。

【用法与用量】静脉滴注：轻中度感染１～２ｇ，溶于５０～１００ｍＬ生理盐水或葡萄糖注射液中，于３０～６０ｍｉｎ滴完，１次／ｄ；或溶于１０～２０ｍＬ葡萄糖注射液中缓慢静脉注射。严重感染时每１２ｈ２ｇ。

【不良反应】

１．嗜酸性粒细胞增多、血小板减少、粒细胞减少。

２．氨基转移酶升高、血清肌酐升高。

３．其余参见头孢噻肟钠。

【制剂与规格】粉针剂：１ｇ。

【注意事项】对青霉素过敏者慎用，严重肝功能不全者慎用。

【药物相互作用】

１．在新生儿中，使用本品后的４８ｈ内不得使用含钙溶液，反之亦然。

２．体外试验发现氯霉素与头孢曲松合用会产生拮抗作用。

头孢哌酮Ｃｅｆｏｐｅｒａｚｏｎｅ

其他名称：头孢氧哌唑，先锋必（Ｃｅｆｏｂｉｄ）。

【药代动力学】正常成人肌内注射本品１ｇ后，１～２ｈ达血药峰浓度为５２．９μｇ／ｍＬ，１２ｈ血中浓度尚有３．３μｇ／ｍＬ；静脉注射和静脉滴注本品１ｇ后，即刻血药浓度分别为１７８．２μｇ／ｍＬ和１０６．０μｇ／ｍＬ，１２ｈ后尚有１．２μｇ／ｍＬ和１．５μｇ／ｍＬ。头孢哌酮仅能进入炎性脑脊液，化脓性脑膜炎患者静脉注射２ｇ后的脑脊液内药物浓度为０．９５～７．２μｇ／ｍＬ，为血药浓度的１％～４％。脑脊液中头孢哌酮浓度随脑脊液中蛋白含量的增高而增高。本品能透过胎盘屏障，足月产妇静脉注射本品１ｇ，２ｈ后母体血、胎儿脐带血和羊水中的药物浓度分别为５２．１μｇ／ｍＬ、１０．４μｇ／ｍＬ和０．９μｇ／ｍＬ，胎盘及脐带组织中的药物浓度分别为５．５μｇ／ｍＬ和１．２μｇ／ｍＬ。本品约４０％以上从胆汁中排出，胆汁中浓度为血药浓度的１２倍。本品在前列腺、骨组织、腹腔渗出液、子宫内膜、输卵管等组织和体液中浓度较高，痰液、耳溢液、扁桃体和上颌窦黏膜亦有良好分布。本品的蛋白结合率高，为７０％～９３．５％。不同途径给药后的ｔ１／２约为２ｈ，肾功能严重减退时（内生肌酐清除率＜７ｍＬ／ｍｉｎ﹚或严重肝病伴肝功能减退时，ｔ１／２将延长。出生时体重低的新生儿ｔ１／２为２．２ｈ。本品在体内不代谢，主要经胆汁排泄，严重肝功能损害或有胆道梗阻者，尿中排泄量可达９０％。血液透析可清除本品。

【作用与用途】抗菌谱与头孢噻肟钠相似。对革兰阳性菌作用较弱；肺炎球菌和Ａ组溶血性链球菌对本品较敏感；对革兰阴性菌的大肠杆菌、奇异变形杆菌、伤寒杆菌作用较好，但较头孢噻肟差；对肺炎杆菌、阴沟肠杆菌、枸橼酸杆菌、普通变形杆菌的作用较差。铜绿假单胞菌对本品敏感；对包括脆弱拟杆菌在内的厌氧菌也有作用；肠球菌和硝酸盐阴性杆菌对本品耐药。适用于敏感菌引起的泌尿道、肝胆系统、呼吸道、生殖系统感染。

【用法与用量】静脉注射或静脉滴注：轻中度感染时每日４～６ｇ，严重感染时８～１２ｇ，分２～４次使用。小儿每日５０～１５０ｍｇ／ｋｇ（体重），分２～４次给药。

【不良反应】

１．皮疹较为多见，达２．３％以上。

２．少数患者尚可发生腹泻、腹痛、嗜酸性粒细胞增多、轻度中性粒细胞减少。

３．暂时性血清氨基转移酶、碱性磷酸酶（ＡＬＰ）、尿素氮或血肌酐升高。

４．血小板减少、凝血酶原时间延长等可见于个别病例。偶有出血者，可用维生素Ｋ预防或控制。

【制剂与规格】粉针剂：１ｇ。

【注意事项】

１．对青霉素类药物过敏者慎用，对头孢菌素过敏者禁用。

２．用药期间不宜饮酒及服用含乙醇的药物。

３．肾功能严重减退者慎用。

【药物相互作用】

１．本品能产生低凝血酶原血症、血小板减少症，与下列药物同时应用时可能引起出血：抗凝药肝素、香豆素或茚满二酮衍生物，溶栓药，非甾体抗炎镇痛药（尤其阿司匹林、二氟尼柳或其他水杨酸制剂）及磺吡酮等。

２．本品与氨基糖苷类抗生素联合用药时不可同瓶滴注，因可能相互影响抗菌活性。

３．本品与下列药物注射剂有配伍禁忌：阿米卡星、庆大霉素、卡那霉素Ｂ、多西环素、甲氯芬酯、阿义马林（缓脉灵）、苯海拉明、门冬酸钾镁、盐酸羟嗪（安太乐）、普鲁卡因胺、氨茶碱、丙氯拉嗪、细胞色素Ｃ、喷他佐辛（镇痛新）、抑肽酶等。

头孢哌酮－舒巴坦ＣｅｆｏｐｅｒａｚｏｎｅａｎｄＳｕｌｂａｃｔａｍ

其他名称：舒普深。【药代动力学】静脉注射（１ｇ头孢哌酮，１ｇ舒巴坦）５ｍｉｎ后，头孢哌酮和舒巴坦的平均Ｃｍａｘ分别为２３６．８μｇ／ｍＬ和１３０．２μｇ／ｍＬ，蛋白结合率分别为７０％～９３％和３８％，ｔ１／２分别为１．７ｈ和１ｈ。广泛分布于体内各组织和体液中，包括胆汁、皮肤、阑尾、输卵管、卵巢、子宫等。该药主要经肾排泄，所给剂量约２５％的头孢哌酮和８４％的舒巴坦随尿排泄，余下的大部分头孢哌酮经胆汁排泄。多次给药后两种成分的药代动力学参数无明显变化，每８～１２ｈ给药一次未发现药物蓄积。

【作用与用途】本品是头孢哌酮与舒巴坦以１∶１的比例配制成的联合制剂，增强了头孢哌酮的抗菌作用，抗菌谱和临床适应证与头孢哌酮相同。

【用法与用量】静脉滴注、肌内注射：成人一次１～２ｇ（头孢哌酮０．５～１ｇ），２～４次／ｄ。小儿每日４０～８０ｍｇ／ｋｇ，分２～４次用药。最大剂量为每日１６０ｍｇ／ｋｇ，分２～４次用药，舒巴坦的最大剂量每日不得超过８０ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】本品应用中可出现头孢哌酮单独用药时的某些不良反应，但患者对本品有较好的耐受性。

【制剂与规格】粉针剂：１ｇ。

【注意事项】

１．对本品任何成分过敏者禁用。对β－内酰胺类药物过敏者慎用。

２．严重胆囊炎患者、严重肾功能不全者慎用。

３．用药期间禁酒及禁服含乙醇的药物。

【药物相互作用】与头孢哌酮相似。

头孢哌酮钠－他唑巴坦钠ＣｅｆｏｐｅｒａｚｏｎｅＳｏｄｉｕｍａｎｄＴａｚｏｂａｃｔａｍＳｏｄｉｕｍ

其他名称：新朗欧，凯斯，仙必他。

【药代动力学】静脉滴注本品２ｇ后，头孢哌酮的ｔ１／２为（２．２３±０．６７）ｈ，Ｃｍａｘ为（１８１．５２±３９．９４）ｍｇ／Ｌ，血浆蛋白结合率可达７０％～８０％。体内能较好地分布在各组织和体液中，还可分布到胸水、腹水、羊水、痰液中。肾清除率为２８．５ｍＬ／ｍｉｎ，主要以原形由尿（２０％）和胆汁（４０％）排泄。他唑巴坦的ｔ１／２为（０．８４±０．２８）ｈ，Ｃｍａｘ为（３１．５２±４．７６）ｍｇ／Ｌ，血浆蛋白结合率为２０％～２３％。能较好地分布在各组织和体液中，胃肠道、胆囊、胆汁、皮肤、前列腺液中均能达到较高的浓度，５０％～６０％以原形由尿排出。由于他唑巴坦动力学变化与肾功能减退程度相关，头孢哌酮动力学变化则与肝功能损害程度相关，伴有肾功能不全或肝功能损害的患者使用本品后，ｔ１／２延长，清除率降低，Ｖｄ增大。

【作用与用途】用于治疗由对头孢哌酮单药耐药、对本品敏感的产β－内酰胺酶细菌引起的中重度感染。在用于治疗由对头孢哌酮单药敏感菌与对头孢哌酮单药耐药、对本品敏感的产β－内酰胺酶菌引起的混合感染时，不需要加用其他抗生素。下呼吸道感染：由产β－内酰胺酶的铜绿假单胞菌、肺炎链球菌和其他链球菌、肺炎克雷伯菌和其他克雷伯菌属、流感嗜血杆菌、金黄色葡萄球菌等敏感菌所致的肺炎、慢性支气管炎急性发作、急性支气管炎、肺脓肿和其他肺部感染。泌尿生殖系统感染：由产β－内酰胺酶的大肠埃希菌、变形杆菌、克雷伯菌属、铜绿假单胞菌、葡萄球菌属等敏感菌所致的急性肾盂肾炎、慢性肾盂肾炎急性发作、复杂性尿路感染、子宫内膜炎、淋病和其他生殖道感染。腹腔、盆腔感染。

【用法与用量】静脉滴注：先用生理盐水或灭菌注射用水适量（５～１０ｍＬ）溶解，然后再加５％葡萄糖注射液或生理盐水１５０～２５０ｍＬ稀释供静脉滴注，滴注时间为３０～６０ｍｉｎ，每次滴注时间不得少于３０ｍｉｎ。疗程一般７～１０ｄ（重症感染可以适当延长）。成人用量：每次２ｇ（２瓶），每８ｈ或１２ｈ静脉滴注一次。严重肾功能不全的患者（肌酐消除率＜３０ｍＬ／ｍｉｎ），每１２ｈ他唑巴坦的剂量应不超过０．５ｇ。

【不良反应】与头孢哌酮类似。通常患者对本品的耐受性良好，大多数不良反应为轻度，停药后会消失。

【制剂与规格】粉针剂：１ｇ、２ｇ、２．５ｇ。

【注意事项】与头孢哌酮类似。

【药物相互作用】与头孢哌酮－舒巴坦相似。

头孢他啶Ｃｅｆｔａｚｉｄｉｍｅ

其他名称：头孢噻甲羧肟，头孢齐定，头孢塔齐定，复达欣，凯福定。

【药代动力学】口服不吸收，需注射给药。肌内注射和静脉注射１ｇ，Ｃｍａｘ分别为４３μｇ／ｍＬ与１３９μｇ／ｍＬ，ｔ１／２为１．８～２．２ｈ，Ｖｄ为１６Ｌ／７０ｋｇ。蛋白结合率低，为１０％。本品体内分布广，尿、胆汁、前列腺、骨关节、房水、痰、唾液、胸腹腔液中均可测得有效浓度。脑膜炎时，脑脊液中药物浓度可达４～２０μｇ／ｍＬ。体内不代谢，８０％～９０％的给药量２４ｈ内以原形经肾小球滤过自尿中排出。

【作用与用途】对肺炎球菌、溶血性链球菌及金黄色葡萄球菌等革兰阳性菌的作用弱于头孢唑林；对耐甲氧西林金黄色葡萄球菌及肠球菌无效；对革兰阴性菌作用强大，如对大肠杆菌、肺炎杆菌、变形杆菌、沙雷菌属、流感杆菌、铜绿假单胞菌、淋球菌、脑膜炎球菌等均有良好的抗菌活性；革兰阳性厌氧菌对本品敏感，但脆弱拟杆菌耐药。适用于敏感菌引起的呼吸道、泌尿道、胆道、腹腔、生殖系统、皮肤和软组织等部位的严重感染及败血症。

【用法与用量】静脉滴注：每日２～６ｇ，分２次加入１００ｍＬ生理盐水或葡萄糖注射液中，于３０～６０ｍｉｎ滴完，亦可用作静脉注射。儿童，每日３０～１００ｍｇ／ｋｇ，分２～３次给予，严重感染可增至每日１５０ｍｇ／ｋｇ。２个月内小儿每日２５～６０ｍｇ／ｋｇ，分２次给予。

【不良反应】与头孢哌酮类似。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ、１ｇ。

【注意事项】与头孢哌酮类似。

【药物相互作用】

１．与阿米卡星、妥布霉素等氨基糖苷类抗生素合用有协同作用，但不能在同一容器内给药。

２．本品遇碳酸氢钠不稳定，不可配伍。

头孢地秦Ｃｅｆｏｄｉｚｉｍｅ

其他名称：头孢地秦钠，莫敌（Ｍｏｄｉｖｉｄ），金汕秦。

【药代动力学】肌内注射本品０．５ｇ和１ｇ后，Ｃｍａｘ于３０ｍｉｎ后到达，分别为１０μｇ／ｍＬ和２０μｇ／ｍＬ，４ｈ后血药浓度迅速下降。同时口服丙磺舒可使本品Ｃｍａｘ提高近３倍，血药浓度维持时间亦较久。静脉注射１ｇ后１５ｍｉｎ血药浓度为３０～６０μｇ／ｍＬ。２４ｈ内连续静脉滴注１２ｇ，血药浓度波动于１０～３０μｇ／ｍＬ。

【作用与用途】本品为半合成第三代头孢霉素，对革兰阳性菌、阴性菌均有抗菌活性，对β－内酰胺酶稳定，对头孢菌素酶和青霉素酶极稳定。临床主要用于链球菌属、肺炎球菌等敏感菌所致的肺炎、支气管炎、咽喉炎、扁桃体炎、肾盂肾炎、尿路感染、淋菌性尿道炎、胆囊炎、胆管炎、妇科感染、败血症及中耳炎等。

【用法与用量】静脉注射：０．５ｇ或１．０ｇ注射用头孢地秦钠溶于４ｍＬ灭菌注射用水，或２．０ｇ注射用头孢地秦钠溶于１０ｍＬ灭菌注射用水中，３～５ｍｉｎ注射。静脉滴注：０．５ｇ、１．０ｇ或２．０ｇ注射用头孢地秦钠溶于４０ｍＬ灭菌注射用水、生理盐水或林格液中，２０～３０ｍｉｎ滴注。肌内注射：０．５ｇ或１．０ｇ注射用头孢地秦钠溶于４ｍＬ灭菌注射用水，或２．０ｇ注射用头孢地秦钠溶于１０ｍＬ灭菌注射用水中，臀肌深部注射；为防止疼痛，可将本品溶于１％盐酸利多卡因注射液中注射（此时须避免注入血管内）。

【不良反应】

１．过敏反应可能出现皮肤过敏反应（荨麻疹）、药物热和可能危及生命的严重急性过敏反应。

２．对胃肠道的影响恶心、呕吐和腹泻。在治疗过程中及治疗后最初几周内，如出现严重的持续性腹泻，应考虑有假膜性肠炎的可能。

３．对肝功能的影响血清肝药酶（ＡＳＴ、ＡＬＴ、γ－ＧＴ、ＡＬＰ、ＬＤＨ）及胆红素升高。

４．对血液系统的影响可能发生血小板计数减少、嗜酸粒细胞计数增加，极少见溶血性贫血，疗程超过１０ｄ时应监测血常规。

５．对肾脏的影响少数情况下，可见血清肌酐和尿素氮暂时性升高。

６．局部反应注射部位可能出现炎症反应和疼痛。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ、１．０ｇ、１．５ｇ、２ｇ。

【注意事项】

１．本品溶解后应尽早使用，室温下保存不超过６ｈ，２～８℃冰箱中不得超过２４ｈ；在葡萄糖溶液中不能长期保持稳定，应立即注射；不易溶于乳酸钠溶液中；不能与其他抗生素在同一溶液内混合。

２．与青霉素或其他β－内酰胺类抗生素存在交叉过敏的可能。

【药物间相互作用】

１．与丙磺舒合用可延迟本品的排泄。

２．本品可加强具有潜在肾毒性药物的毒性作用，如与氨基糖苷类、两性霉素Ｂ、环孢素、顺铂、万古霉素、多黏菌素Ｂ或黏菌素同时或先后使用时，应密切监测肾功能。

头孢匹胺Ｃｅｆｐｉｒａｍｉｄｅ

其他名称：头孢吡四唑，头孢匹胺钠，先福吡兰。

【药代动力学】口服不吸收，静脉或肌内用药后在体内分布广泛。健康成人静脉注射本品０．５ｇ后约数分钟达血药峰浓度，约为１６２μｇ／ｍＬ。肌内注射０．５ｇ后１ｈ血药浓度达峰值，约为５０μｇ／ｍＬ。静脉及肌内注射的ｔ１／２约为４ｈ。肝肾功能不全者血药浓度上升，血浆ｔ１／２延长（为正常人的１．２～２倍）。本品在肝、胆、心肌、生殖器官、腹腔渗出液、扁桃体等器官和体液中均可达有效抑菌浓度。在脑膜发炎时，药物可透过血－脑脊液屏障进入脑脊液。其在体内几乎不发生代谢生物转换，药物主要以活性原形随尿液及胆汁排泄。２４ｈ内随尿液排泄率为２１％～２３％。正常人反复给药，未见蓄积现象。肾功能不全者、胆道阻塞者、新生儿均可能在血清中蓄积，使药物排泄时间延长。

【作用与用途】本品系半合成的第三代头孢菌素类抗生素。本品的特点为具有广泛的抗菌谱和强杀菌力，对革兰阳性菌、阴性菌及厌氧菌均有强大的抗菌活力，对β－内酰胺酶相当稳定。临床主要用于敏感菌感染引起的咽喉炎、扁桃体炎、急慢性支气管炎、肺炎、肺化脓性疾病、肾盂肾炎、膀胱炎、前列腺炎、脑膜炎及妇科感染等。

【用法与用量】静脉滴注、静脉注射或肌内注射：每日２～４ｇ，分２次用。

【不良反应】

１．皮疹、瘙痒、药物热。

２．恶心、呕吐、食欲减退。

３．偶见肝肾功能损害。

４．静脉注射可致静脉炎。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ、１ｇ。

【注意事项】

１．对青霉素过敏者慎用，对头孢菌素过敏者禁用。

２．用药期间及用药后１周内避免饮酒。

【药物相互作用】与头孢哌酮类似。

头孢克肟Ｃｅｆｉｘｉｍｅ

其他名称：氨噻肟烯头孢菌素，世福素（Ｓｕｐｒａｘ）。

【药代动力学】口服吸收，生物利用度为４０％～５０％。口服混悬剂的生物利用度比口服片剂增高１０％～２５％。单次口服１００ｍｇ及４００ｍｇ片剂后平均Ｃｍａｘ分别可达２μｇ／ｍＬ及３．７μｇ／ｍＬ。口服后２４ｈ内约５０％以原形由尿排出。血浆蛋白结合率约６５％。ｔ１／２为３～４ｈ。本品很少经血液透析或腹膜透析清除。肾功能减退者其ｔ１／２延长，但肌酐清除率＜０．３３４ｍＬ／１．７３（ｍ２·ｓ）时才需调整剂量。

【作用与用途】革兰阳性菌的肺炎球菌、Ａ组及Ｂ组溶血性链球菌对本品敏感；葡萄球菌和肠球菌属对本品不敏感；多数革兰阴性菌如大肠杆菌、肺炎杆菌、变形杆菌、流感杆菌、沙雷菌属、淋球菌、卡他布兰汉菌均对本品敏感，且抗菌作用强于头孢氨苄及头孢克洛，但铜绿假单胞菌、不动杆菌属对本品均耐药。临床适用于敏感菌引起的呼吸道、泌尿道、胆道感染及扁桃体炎、中耳炎和鼻旁窦炎。

【用法与用量】口服：每日２００～４００ｍｇ，分２次服。

【不良反应】

１．皮疹、瘙痒、药物热。

２．恶心、呕吐、腹泻、食欲减退。

３．肝肾功能损害。

４．粒细胞减少、血小板减少、嗜酸性粒细胞增多。

【制剂与规格】胶囊剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．对头孢菌素类抗生素有过敏史者禁用。过去有青霉素过敏休克病史的患者慎用本品。

２．肠炎患者慎用，６个月以下儿童不宜应用。

３．肾功能不全者血清ｔ１／２延长，须调整给药剂量。

４．相同剂量混悬剂与片剂服用后血药浓度以前者为高。

５．治疗化脓性链球菌感染疗程至少需１０ｄ。

６．中耳炎患者宜用混悬剂治疗。

【药物相互作用】

１．本品与下列药物有配伍禁忌：硫酸阿米卡星、庆大霉素、卡那霉素、妥布霉素、新霉素、盐酸金霉素、盐酸四环素、盐酸土霉素、黏菌素甲磺酸钠、硫酸多黏菌素Ｂ、葡萄糖酸红霉素、乳糖酸红霉素、林可霉素、磺胺异唑、氨茶碱、可溶性巴比妥、氯化钙、葡萄糖酸钙、盐酸苯海拉明及其他抗组胺药、利多卡因、去甲肾上腺素、间羟胺、哌甲酯、琥珀胆碱等。亦可能与下列药品发生配伍禁忌：青霉素、甲氧西林、琥珀酸氢化可的松、苯妥英钠、丙氯拉嗪、Ｂ族维生素和维生素Ｃ、水解蛋白。

２．呋塞米、依他尼酸、布美他尼等强利尿药，卡氮芥、链佐星等抗肿瘤药，以及氨基糖苷类抗生素与本品合用有增加肾毒性的可能。

３．克拉维酸可增加本品对某些因产生β－内酰胺酶而对之耐药的革兰阴性杆菌的抗菌活性。

头孢布烯Ｃｅｆｔｉｂｕｔｅｎ

其他名称：头孢布坦，先力腾。

【药代动力学】口服后吸收迅速，在２～３ｈ后可达血药浓度峰值。药物吸收后分布广泛。主要经肾以原形随尿液排出，ｔ１／２约为２ｈ。在接受血液透析的患者中，３ｈ的血液透析后，约３９％的单剂量头孢布烯被清除，清除率为７６．９ｍＬ／ｍｉｎ。

【作用与用途】大肠杆菌、肺炎杆菌、变形杆菌、流感杆菌、沙门菌属、志贺菌属、淋球菌等革兰阴性菌对本品敏感，但不动杆菌属、阴沟肠杆菌、铜绿假单胞菌对本品耐药；革兰阳性菌的肺炎球菌及溶血性链球菌对本品敏感，葡萄球菌对本品耐药，厌氧菌对本品亦耐药。临床适用于敏感菌引起的呼吸道、泌尿道、生殖系统感染，以及扁桃体炎、中耳炎等。

【用法与用量】口服：每日４００ｍｇ，一次服。儿童每日９ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】有胃肠道反应，偶见惊厥，暂时性肝药酶升高。

【制剂与规格】胶囊剂：２００ｍｇ、４００ｍｇ。

【注意事项】严重肾功能不全者及进行透析患者需调整剂量。对头孢菌素过敏者禁用。有胃肠道疾病史者，特别是慢性结肠炎患者，对青霉素已知或疑有过敏患者应慎用。

【药物相互作用】

１．与丙磺舒合用可使头孢布烯的ＡＵＣ增加１倍。

２．与氨基糖苷类药合用对多种革兰阴性需氧菌和链球菌有协同抗菌作用。

３．与呋塞米、布美他尼、依他尼酸等利尿药合用可增加肾毒性。

４．与多黏菌素Ｅ、万古霉素、多黏菌素Ｂ合用可增加肾毒性。

５．与氨基糖苷类抗生素合用可增加肾毒性。

６．与高剂量的抗酸药或Ｈ２受体拮抗剂（西咪替丁、雷尼替丁、法莫替丁等）合用可增加本品的肾毒性。

头孢地尼Ｃｅｆｄｉｎｉｒ

其他名称：全泽复。

【药代动力学】正常成人一次空腹口服５０ｍｇ、１００ｍｇ、２００ｍｇ（效价）时，约经４ｈ后可达血药峰浓度，分别为０．６４μｇ／ｍＬ、１．１１μｇ／ｍＬ和１．７４μｇ／ｍＬ，ｔ１／２为１．６～１．８ｈ。有肾功能障碍时，依障碍程度，药物向尿中的排泄可能延迟，可见血药浓度升高和ｔ１／２延长。进食后给药，其吸收稍有降低。在患者痰液、扁桃体、上颌窦黏膜组织、中耳分泌物和皮肤组织等均有分布，尚不知是否在乳汁中有分布。主要经肾脏排泄，人体血液、尿及粪便中未发现有抗菌活性的代谢产物。

【作用与用途】对革兰阳性菌和革兰阴性菌有广泛的抗菌谱，特别是对革兰阳性菌中的金黄色葡萄球菌、链球菌属等比以往的口服头孢菌素有更强的抗菌活性。其作用方式是杀菌性的，对各种细菌产生的β－内酰胺酶稳定。用于对头孢地尼敏感的葡萄球菌属、链球菌属、肺炎球菌、消化链球菌、丙酸杆菌、淋球菌、伯雷汉菌、大肠杆菌、克雷伯杆菌属、奇异变形杆菌、普罗维登斯菌属、流感杆菌等所引起的各种感染。

【用法与用量】口服：成人服用的常规剂量为一次１粒（１００ｍｇ效价），３次／ｄ。可依年龄、症状进行适量增减。

【不良反应】与头孢哌酮类似。

【制剂与规格】胶囊剂：０．１ｇ。

【注意事项】下列患者应慎使用：对青霉素类抗生素有过敏史者；本人或亲属中有易发生支气管哮喘、皮疹、荨麻疹等过敏症状体质者；严重的肾功能障碍者；不能很好进食或非经口摄取营养者、高龄者、恶病质患者（因可出现维生素Ｋ缺乏，要进行严密临床观察）等。

【药物相互作用】

１．与铁剂合用可降低吸收，有减效的可能。

２．抗酸药（含铝或镁）可导致头孢地尼的吸收降低而使其作用减弱，因此应在服用本品２ｈ以后方可使用抗酸药物。该风险因素机制尚不明确。

头孢吡肟Ｃｅｆｅｐｉｍｅ

其他名称：马斯平（Ｍａｘｉｐｉｍｅ）。

【药代动力学】本品在尿液、胆汁、腹膜液、水疱液、气管黏膜、痰液、前列腺液、阑尾、胆囊中均能达到治疗浓度。平均ｔ１／２为２ｈ。健康受试者每８ｈ一次静脉注射本品２ｇ，连续９ｄ未见药物蓄积现象。头孢吡肟与血清蛋白的结合率低，为１９％，且与药物血浓度无关。６５岁以上的老年健康志愿者，静脉单剂注射头孢吡肟１ｇ，与年轻受试者相比，其ＡＵＣ较高，而肾清除率较低，肾功能不全的老年人应调整剂量。肝功能不全或囊性纤维症患者的头孢吡肟药代动力学无改变，这些患者无须调整剂量。本品总清除率为１２０ｍＬ／ｍｉｎ，几乎全部经肾脏排出，其中主要由肾小球滤过（平均肾清除率为１１０ｍＬ／ｍｉｎ）。自尿液中测得的原形为给药量的８５％。

【作用与用途】本品为第四代半合成头孢菌素。抗菌谱与抗菌活性与第三代头孢菌素相似，但抗菌谱有了进一步扩大。对革兰阳性菌、阴性菌，包括肠杆菌属、铜绿假单胞菌、嗜血杆菌属、奈瑟淋球菌属、葡萄球菌及链球菌（除肠球菌外）都有较强抗菌活性。对β－内酰胺酶稳定，临床主要用于各种严重感染，如呼吸道感染、泌尿系统感染、胆道感染、败血症等。

【用法与用量】静脉滴注：每日２～４ｇ，分２次加入１００ｍＬ液体内静脉滴注。

【不良反应】本品不良反应发生率低，可能引起下列症状。

１．胃肠道症状如恶心、呕吐、腹泻、便秘、腹痛、消化不良等。

２．变态反应症状如皮疹、瘙痒、发热。

３．心血管系统反应如胸痛、心动过速等。

４．呼吸系统反应如咳嗽、咽喉疼痛、呼吸困难。

５．中枢神经系统反应，如头痛、眩晕、失眠、感觉异常、焦虑、精神错乱。

６．实验室结果异常如ＡＬＴ、ＡＳＴ、碱性磷酸酶、总胆红素升高；嗜酸性粒细胞增多；贫血，血小板减少，凝血酶原或凝血时间延长，无溶血的Ｃｏｏｍｂｓ试验阳性；一过性尿素氮和（或）血肌酐升高，一过性白细胞减少或中性粒细胞减少。

７．其他如乏力、盗汗、阴道炎、外周水肿、疼痛、背痛等。

【制剂与规格】粉针剂：１ｇ。

【注意事项】

１．对头孢吡肟或者头孢菌素类、青霉素类或其他β－内酰胺抗生素过敏者禁用。

２．治疗超过１０ｄ出现腹泻应特别注意假膜性结肠炎的发生。

３．孕妇及哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】和多数β－内酰胺类抗生素一样，由于药物的相互作用，头孢吡肟溶液不可加至甲硝唑、万古霉素、庆大霉素、妥布霉素或硫酸奈替米星、氨茶碱溶液中。头孢吡肟浓度超过４０ｍｇ／ｍＬ时，不可加至氨苄青霉素溶液中。如有与头孢吡肟合用的指征，这些抗生素应与头孢吡肟分开使用。

头孢匹罗Ｃｅｆｐｉｒｏｍｅ

其他名称：派新。

【药代动力学】口服几乎不吸收。肌内注射生物利用度大于９０％。单次静脉注射１ｇ，血药浓度峰值可达８０～９０ｍｇ／Ｌ。分布广泛，Ｖｄ为１４～１９Ｌ。血浆蛋白结合率为５％～１０％，且呈剂量依赖性。ｔ１／２为１．８～２．２ｈ。

【作用与用途】本品为第四代广谱高效头孢菌素类新药，其抗菌活性和细菌清除率均优于头孢他啶。作用机制与其他头孢菌素类药物类似。此药的作用特点是：①抗菌作用受β－内酰胺酶（尤其是Ⅰ类β－内酰胺酶）影响小，对产该酶的革兰阴性杆菌抗菌作用较第三代头孢菌素强。②对金黄色葡萄球菌（耐甲氧西林菌株除外）活性比第三代头孢菌素强。

临床主要用于对本品敏感的葡萄球菌、链球菌、粪肠球菌属、消化链球菌属、布兰汉球菌属、大肠菌属、枸橼酸杆菌属、克雷伯菌属、肠杆菌属、沙雷菌属、变形菌属、摩根菌属、普罗威登斯菌属、铜绿假单胞菌、流感嗜血杆菌、不动杆菌属和拟杆菌属等引起的以下感染：①严重的下呼吸道感染，如支气管炎、大叶性肺炎、肺脓肿、感染性支气管扩张等。②严重的泌尿、生殖器感染。③严重的皮肤和软组织感染。④骨、关节感染。⑤中性粒细胞减少所致严重感染。⑥其他严重感染，如败血症、脑膜炎等。

【用法与用量】静脉滴注：本品０．５～１ｇ溶于５０～１００ｍＬ生理盐水或５％葡萄糖注射液中，通常成人每日１～２ｇ（效价），分２次静脉滴注，难治或重症感染，可根据症状增加药量至每日４ｇ，分２～４次滴注。通常小儿每日６０～８０ｍｇ（效价）／ｋｇ给药，分３～４次静脉滴注，根据年龄、症状，药量可适当增减，难治性或重症感染可增量至１６０ｍｇ（效价）分３～４次静脉滴注。脑膜炎患者可增量至每日２００ｍｇ（效价）／ｋｇ。

【不良反应】

１．过敏反应。主要表现为皮疹、荨麻疹、瘙痒、药物热等症状；偶见血管神经性水肿、支气管痉挛等严重的急性过敏反应症状；也有多形红斑、Ｌｙｅｌｌ综合征（中毒性表皮坏死松解症）、Ｓｔｅｖｅｎｓ－Ｊｏｈｎｓｏｎ综合征（史－约综合征）等个案报道。

２．偶见腹泻、恶心、呕吐等消化道症状。

３．偶见肝药酶一过性升高。

４．肌酐清除率可轻度升高。

５．还可能有神经系统、血液系统等不良反应，也可导致二重感染。

【制剂与规格】粉针剂：１ｇ。

【注意事项】

１．本品只用于静脉滴注。

２．静脉大量给药，有时会引起静脉炎。

３．药物溶解后要迅速使用。

４．过量时可发生可逆性脑病，可采取对症治疗、支持治疗，必要时进行透析。

【药物相互作用】

１．与氨基糖苷类合用可起协同作用，但肾毒性也协同。

２．丙磺舒等可延缓本品排泄，使本品血药浓度增加。

３．与强利尿剂合用可增加肾毒性。

４．与伤寒疫苗等合用可降低疫苗的免疫效应，可能是此药的抗菌作用使然。

５．与硫喷妥钠配合使用时，溶液往往很快变混浊，故应避免配合用药；与盐酸苯海拉明、碘化钙和盐酸罂粟碱配合使用时，随着存放时间的推移，药物效价往往会显著降低，故配合后要迅速使用。


（三）头霉素类

头孢西丁Ｃｅｆｏｘｉｔｉｎ

其他名称：甲氧头孢噻吩，美福仙（Ｍｅｆｏｘｉｎ）。

【药代动力学】肌内注射本品１ｇ，血药浓度于２０～３０ｍｉｎ达峰值，约为２４μｇ／ｍＬ；静脉注射１ｇ，５ｍｉｎ血药浓度为１１０μｇ／ｍＬ，４ｈ降为１μｇ／ｍＬ。ｔ１／２约为１ｈ。约８５％的药物以原形于６ｈ内由尿排泄。肌内注射１ｇ，尿药峰浓度可达３０００μｇ／ｍＬ。

【作用与用途】本品对革兰阴性菌有较强的抗菌作用，具有高度抗β－内酰胺酶的特性。对肺炎球菌、Ａ组溶血性链球菌及金黄色葡萄球菌有杀菌作用，但弱于第一代头孢菌素；对大肠杆菌、流感杆菌、肺炎杆菌、奇异变形杆菌、吲哚阳性变形杆菌、沙门菌、志贺菌、淋球菌等革兰阴性菌及包括脆弱拟杆菌的许多厌氧菌有较强的抗菌活性；铜绿假单胞菌、不动杆菌、肠球菌对本品不敏感。适用于敏感菌引起的下呼吸道、泌尿道、生殖系统、腹腔、骨关节、皮肤和软组织感染及败血症。

【用法与用量】

１．肌内注射本品１ｇ溶于２ｍＬ无菌注射用水或０．５％利多卡因溶液中做深部肌内注射。

２．静脉注射本品１ｇ或２ｇ最好加无菌注射用水１０ｍＬ在５～１０ｍｉｎ缓慢静脉注射。

３．静脉滴注本品１ｇ或２ｇ加入５０～１００ｍＬ生理盐水或５％～１０％葡萄糖注射液中于３０～６０ｍｉｎ滴完。

以上给药均３～４次／ｄ。

【不良反应】部分病例有过敏反应，其中皮疹发生率约２％，有时有胃肠道反应、白细胞减少、氮质血症及氨基转移酶升高等。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ、１ｇ、２ｇ。

【注意事项】

１．对青霉素过敏者应慎用。对头孢菌素类过敏者应禁用。

２．偶可引起肾功能损害，对肾功能不全者应减量。

３．妊娠早期及哺乳期妇女慎用。

４．不可与氨基糖苷类抗生素置于同一容器中注射。

【药物相互作用】同时接受强利尿药（如呋塞米）者，可致肾功能损害。

头孢美唑Ｃｅｆｍｅｔａｚｏｌｅ

其他名称：甲氧氰甲硫头孢菌素，氰唑甲氧头孢菌素，头孢甲氧氰唑，先锋美他醇。

【药代动力学】静脉注射本品１ｇ，１０ｍｉｎ时血药浓度为１８８μｇ／ｍＬ；１ｈ内静脉滴注本品１ｇ即刻血药浓度为７６μｇ／ｍＬ；６ｈ后血药浓度分别为１．９μｇ／ｍＬ。ｔ１／２约为１ｈ。易透入子宫，在胆汁中也有较高浓度。在体内几乎不代谢，６ｈ内有８５％～９０％原形由尿排出，尿药浓度甚高。

【作用与用途】抗菌谱与头孢西丁相似，血药浓度稍高于后者。适用于敏感菌引起的呼吸道、泌尿道、胆道、宫腔感染，以及化脓性脑膜炎、腹膜炎。

【用法与用量】静脉滴注或静脉注射：每日２～４ｇ，严重感染者可每日４～８ｇ，分２～４次用，方法同头孢西丁。

【不良反应】

１．可致念珠菌二重感染。

２．有报道用药后偶见头痛、低血压、心动过速症状。

３．余同头孢噻肟。

【制剂与规格】粉针剂：１ｇ。

【注意事项】

１．对于曾用头孢菌素类药物过敏者，以及过敏体质者应慎用，最好能在用前进行皮试（皮试液浓度３００μｇ／ｍＬ）。

２．极少数病例可发生假膜性肠炎，应予警惕。

３．肾功能受损者慎用。

【药物相互作用】

１．同时应用强利尿药（如呋塞米）可加重肾损害。

２．本品可干扰乙醇正常代谢，使血中乙醛浓度上升，显示双硫仑样反应（面部潮红、头痛、头晕、恶心、呕吐、心率加快、血压降低、嗜睡、幻觉等）。

３．与氨基糖苷类合用有协同作用，但可能增加肾毒性。４．与丙磺舒合用，延长本品的ｔ１／２，提高本品的血药浓度。

（四）氧头孢烯类

拉氧头孢ＭｏｘａｌａｃｔａｍＬａｔａｍｏｘｅｆ

其他名称：拉他头孢，头孢羟羧氧，噻吗灵。

【药代动力学】静脉注射本品１ｇ，１５ｍｉｎ后的Ｃｍａｘ为１０１．０μｇ／ｍＬ。２０ｍｉｎ内静脉滴注本品１ｇ，即刻血药浓度为７０．７μｇ／ｍＬ。肌内注射本品１ｇ后的Ｃｍａｘ为５２．３μｇ／ｍＬ。本品组织分布良好，静脉注射１ｇ后胆囊、胆总管和Ｔ形管胆汁及各种渗出液中浓度高且维持时间长。本品的血清蛋白结合率为６０％。本品对血－脑脊液屏障的渗透性好，脑膜有炎症的患者，脑脊液中药物浓度可达同期血药浓度的１９％～１００％，乳汁和骨组织中含量少。本品的ｔ１／２为２．３～２．７５ｈ。２４ｈ内约８７．５％原形药物由肾排出。

【作用与用途】对革兰阴性菌有良好的抗菌活性，如大肠杆菌、肺炎杆菌、流感杆菌、变形杆菌、枸橼酸杆菌、沙雷杆菌、肠杆菌属对本品均敏感，作用强度与头孢噻肟相近；对铜绿假单胞菌效果差；对革兰阳性菌的作用不如头孢噻肟；肠球菌对本品耐药。适用于敏感菌所致的呼吸道、泌尿道、胆道、生殖系统、骨关节感染，以及败血症和脑膜炎。

【用法与用量】

１．肌内注射０．５～１ｇ／次，２次／ｄ，用０．５％利多卡因注射液溶解，做深部肌内注射。

２．静脉注射１ｇ／次，２次／ｄ，溶解于等渗盐水或５％～１０％葡萄糖注射液１０～２０ｍＬ液体中，缓缓注入。

３．静脉滴注１ｇ／次，２次／ｄ，溶于等渗盐水或５％～１０％葡萄糖注射液１００ｍＬ中滴入，重症感染剂量可加倍。

儿童用量：每日４０～８０ｍｇ／ｋｇ，分２～４次，静脉注射和静脉滴注可用等渗盐水、５％～１０％葡萄糖注射液、灭菌注射用水、低分子右旋糖酐注射液等作溶剂，但不得与甘露醇注射液相配伍。

【不良反应】

１．皮疹、瘙痒、药物热等，偶有过敏性休克。

２．恶心、呕吐、腹痛、腹泻、食欲减退等。

３．静脉注射可有发热感、胸闷、胸部不适甚至胸痛。

４．肝肾功能异常。

５．凝血酶原减少，血小板减少，血小板功能障碍致凝血机制异常引起出血，严重者可造成患者死亡。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ、１ｇ。

【注意事项】

１．对青霉素、头孢菌素过敏者慎用。

２．用药期间定期随访出血时间及凝血酶原时间，同时每周２次给予维生素Ｋ１１０ｍｇ。

３．经静脉内大量注射时，为防止引起血管疼痛、静脉炎、灼热感，应充分注意注射液的配制方法、注射部位、注射方法的选择等，尤其是注射速度应尽量缓慢为宜。

４．婴儿、小儿以不使用肌内注射为原则。

５．以利多卡因液作为溶剂，只限于肌内注射使用。

【药物相互作用】

１．本品不宜与肝素、香豆素等抗凝药合用，以免使出血时间延长引起出血。

２．本品不能与甘露醇相配伍。

３．并用呋塞米等利尿药时，有时会增加对肾的毒性，故应特别慎重。

（五）碳青霉烯类

亚胺培南－西司他丁钠ＩｍｉｐｅｎｅｍａｎｄＣｉｌａｓｔａｔｉｎＳｏｄｉｕｍ

其他名称：伊米配能－西司他丁，亚胺培南－西拉司丁钠，泰能（Ｔｉｅｎ?ａｍ）。

【药代动力学】口服不吸收，静脉注射本品２５０ｍｇ、５００ｍｇ或１０００ｍｇ（均按亚胺培南计量）后２０ｍｉｎ，Ｃｍａｘ分别为２０μｇ／ｍＬ、３５μｇ／ｍＬ或６６μｇ／ｍＬ，蛋白结合率约为２０％。体内分布以细胞间液、肾脏、上颌窦、子宫颈、卵巢、盆腔、肺等部位最高，在胆汁、前列腺、扁桃体、痰中也有较多量，并有一定量进入脑脊液中。ｔ１／２约为１ｈ。亚胺培南单独应用，受肾肽酶的影响而分解，在尿中只能回收少量的原形药物。西司他丁是肾肽酶抑制剂，保护亚胺培南在肾脏中不受破坏，因此在尿中回收的原形药物可达７０％。西司他丁还可抑制亚胺培南进入肾小管上皮组织，因而减少亚胺培南的排泄并减轻药物的肾毒性。

【作用与用途】亚胺培南对革兰阳性、阴性的需氧和厌氧菌具有抗菌作用。肺炎链球菌、化脓性链球菌、金黄色葡萄球菌、大肠杆菌、克雷伯杆菌、不动杆菌部分菌株、脆弱拟杆菌及其他拟杆菌、消化球菌和消化链球菌的部分菌株对本品甚敏感。粪链球菌、表皮链球菌、流感嗜血杆菌、奇异变形杆菌、沙雷杆菌、产气杆菌、阴沟肠杆菌、铜绿假单胞菌、难辨梭菌等对本品也相当敏感。本品有较好的耐酶性能，与其他β－内酰胺类药物间较少出现交叉耐药性。用于敏感菌引起的败血症、感染性心内膜炎、骨髓炎、关节炎、外伤继发感染、呼吸道感染、脓胸、肝胆感染、腹膜炎、前列腺炎、女性生殖器官感染、角膜溃疡、全眼球炎、皮肤和软组织感染等。

【用法与用量】静脉滴注：每日１～３ｇ，分２～３次用（０．５ｇ药物用１００ｍＬ生理盐水或葡萄糖注射液稀释）。

【不良反应】

１．皮疹、瘙痒、药物热等。

２．恶心、呕吐、腹泻、食欲减退等。

３．每日用量超过４ｇ时，可发生肌肉阵挛、精神障碍，包括幻觉、错乱状态或癫痫发作。

４．可致肝肾功能损伤，氨基转移酶、尿素氮、肌酐升高。

５．二重感染。

６．嗜酸性粒细胞增多，血小板减少或增多，粒细胞减少。

【制剂与规格】粉针剂（含等量的亚胺培南－西司他丁）：０．２５ｇ、０．５ｇ、１ｇ。

【注意事项】

１．禁用于对本品任何成分有过敏的患者。

２．青霉素过敏患者需应用本品时应充分权衡利弊。过敏体质慎用。

３．由于用盐酸利多卡因作为溶媒，亚胺培南－西司他丁钠肌内注射制剂禁用于已知对酰胺类局部麻醉药过敏的患者。

４．禁用于严重休克或心脏传导阻滞的患者。

５．本品不宜用于中枢神经系统感染。

６．孕妇慎用，哺乳期妇女及３个月以内婴儿慎用。

７．本品与其他β－内酰胺类抗生素一样，静脉滴注制剂可产生中枢神经系统的不良反应，如肌肉阵挛、精神错乱或癫痫发作，尤其是使用剂量超过了根据体重和肾功能状态所推荐的剂量时。但这些不良反应大多发生于已有中枢神经系统疾病的患者，如脑损害或有癫痫病史和（或）肾功能损害者。

【药物相互作用】

１．已有报道，更昔洛韦与本品静脉合用可引起癫痫发作。这些药物除非其疗效裨益超过其危险性时，否则不应伴随使用。

２．本品不可与含乳酸钠的溶液或其他碱性药液相配伍。

帕尼培南－倍他米隆Ｐａｎｉｐｅｎｅｍ／Ｂｅｔａｍｉｐｒｏｎ

其他名称：克倍宁（Ｃａｒｂｅｎｉｎ）。

【药代动力学】健康成人及肾功能正常的儿童，单次静脉滴注本品后的帕尼培南Ｃｍａｘ、ＡＵＣ与剂量成比例增加。健康成人的ｔ１／２与用量无关系，帕尼培南约７０ｍｉｎ，倍他米隆约４０ｍｉｎ；儿童帕尼培南约６０ｍｉｎ，倍他米隆约３０ｍｉｎ。帕尼培南主要从肾脏排泄，肾功能损害患者６０ｍｉｎ内静脉滴注本品５００ｍｇ时，随肾功能损害程度加重使帕尼培南长时间滞留于血中，ｔ１／２延长，肌酐清除率为６０ｍＬ／ｍｉｎ以上者，其ｔ１／２为１．４２ｈ；肌酐清除率为３０～６０ｍＬ／ｍｉｎ者，其ｔ１／２为１．７８ｈ；肌酐清除率为３０ｍＬ／ｍｉｎ以下者，其ｔ１／２为３．９４ｈ。２４ｈ内尿中帕尼培南的排泄率分别为３５．５％、２８％和１１．９％。

【作用与用途】作用同亚胺培南。适应证与亚胺培南相似，但在严密观察下可用于耐药革兰阴性杆菌所致的中枢神经系统感染。

【用法与用量】静脉滴注。

成年人通常每日１ｇ（效价），分２次给药，每次静脉滴注３０～６０ｍｉｎ。根据患者的年龄和病症可适当增减给药量，对重症或难治愈的感染患者，可增至每日２ｇ（效价），分２次给药。但是，对成年人每次给药１ｇ（效价）时，滴注时间应在６０ｍｉｎ以上。

儿童通常每日３０～６０ｍｇ（效价）／ｋｇ，分３次给药，每次静脉滴注３０ｍｉｎ以上。根据患儿的年龄和病症可适当增减给药量，对重症或难治愈的感染患儿，可增至每日１００ｍｇ（效价）／ｋｇ，分３～４次给药，但是，本品的给药量上限不得超过每日２ｇ（效价）。

【不良反应】与亚胺培南－西司他丁相似，但神经系统不良反应少于后者，罕见抽搐。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ。

【注意事项】

１．青霉素类、头孢菌素类过敏者慎用。

２．使用本品可使尿呈茶色。

【药物相互作用】本品可致血中丙戊酸钠浓度降低，导致癫痫发作。正在使用丙戊酸钠的患者禁用。

美罗培南Ｍｅｒｏｐｅｎｅｍ

其他名称：美平（Ｍｅｐｅｍ），倍能。

【药代动力学】肾功能正常的志愿者静脉注射美罗培南的ｔ１／２约为１ｈ。静脉注射美罗培南１２ｈ后，约７０％美罗培南以原形从尿中排泄，２４ｈ后尿中几乎不能检出。静脉注射５００ｍｇ美罗培南，尿中美罗培南的浓度为１０μｇ／ｍＬ，并保持５ｈ以上。健康志愿者每８ｈ静脉注射５００ｍｇ美罗培南或每６ｈ静脉注射１ｇ美罗培南，未见美罗培南在血浆和尿液中蓄积。美罗培南能很好地穿透进入包括细菌性脑膜炎脑脊液在内的大部分体液和组织中达到有效浓度。美罗培南在儿童体内的药代动力学参数与成人相似，２岁以下儿童体内美罗培南的ｔ１／２为１．５～２．３ｈ，药代动力学参数在剂量１０～４０ｍｇ／ｋｇ范围内呈良好的线性关系。肾功能不全患者，美罗培南的血浆清除率与肌酐清除率相关，对肾功能损害患者有必要进行剂量调整。老年患者药代动力学研究表明：美罗培南血浆清除率随年龄增大、肌酐清除率的降低而降低。肝病对美罗培南的药代动力学参数没有影响。

【作用与用途】本品与亚胺培南－西司他丁的抗菌谱相似。用于敏感菌引起的感染，包括院内获得性肺炎、尿路感染、妇科感染（如子宫内膜炎和盆腔炎）、皮肤和软组织感染、脑膜炎、败血症等。对成人粒细胞减少症伴发热，可单独应用本品或联合抗病毒药或抗真菌药使用。

【用法与用量】静脉滴注：成人常规剂量为每８ｈ给药５００～１０００ｍｇ。重度感染时：每８ｈ给药５００～２０００ｍｇ。小儿剂量为１０～２０ｍｇ／ｋｇ，３次／ｄ。

【不良反应】

１．注射部位炎症、疼痛、血栓性静脉炎。

２．口腔和阴道念珠菌感染。

３．余同头孢吡肟。

【制剂与规格】粉针剂：０．２５ｇ、０．５ｇ。

【注意事项】

１．对碳青霉烯类抗生素、青霉素类或其他β－内酰胺类抗生素过敏的患者也可对本品过敏。

２．肝病患者使用时需监测肝功能。

３．可能导致假膜性肠炎，对于用药后引起腹泻或腹痛加剧的患者，应确诊其是否为艰难梭菌引起的假膜性肠炎。

４．孕妇、哺乳期妇女不推荐使用本品。

【药物相互作用】

１．与丙磺舒合用可降低本品的血浆清除率，延长本品的ｔ１／２。

２．与伤寒活疫苗同用，可能会干扰伤寒活疫苗的免疫反应。

３．有报道抗癫痫药与本品合用可使抗癫痫药的血浆浓度降低。

比阿培南Ｂｉａｐｅｎｅｍ

其他名称：安信（Ａｎｘｉｎ）。

【药代动力学】健康受试者（５例）进行３次静脉滴注比阿培南，每次６０ｍｉｎ，剂量分别为１５０ｍｇ、３００ｍｇ及６００ｍｇ，血药浓度与给药剂量呈线性关系。３０ｍｉｎ或６０ｍｉｎ单次静脉滴注比阿培南３００ｍｇ时，骨盆液中最高浓度为９．６μｇ／ｍＬ。用药６ｈ后唾液中药物浓度为０．１～２．５μｇ／ｇ。该药代谢物有９．７％～２３．４％经尿排泄，并且代谢物均无抑菌活性。肾功能减退时，本品ｔ１／２延长。

【作用与用途】通过抑制细菌细胞壁的合成而发挥抗菌作用，对革兰阳性、革兰阴性的需氧和厌氧菌有广谱抗菌活性。对本品敏感的菌株有：葡萄球菌属、链球菌属、肺炎球菌、肠球菌属（粪肠球菌除外）、莫拉菌属、大肠菌、枸橼酸菌属、克雷伯菌属、肠杆菌属、沙雷菌属、变形杆菌属、流感嗜血杆菌、铜绿假单胞菌、放线菌属、消化链球菌属、拟杆菌属、梭形杆菌属等。本品适用于治疗由敏感细菌所引起的败血症、肺炎、肺脓肿、慢性呼吸道疾病引起的继发感染、复杂性膀胱炎、肾盂肾炎、腹膜炎、附件炎等。

【用法与用量】静脉滴注：每０．３ｇ比阿培南溶解于１００ｍＬ生理盐水或葡萄糖注射液中静脉滴注。成人０．６ｇ／ｄ，分２次滴注，每次３０～６０ｍｉｎ。可根据患者年龄、症状适当增减给药剂量。但一日的最大给药量不能超过１．２ｇ。

【不良反应】最为常见的不良反应为皮疹、皮肤瘙痒、恶心、呕吐及腹泻等。

【制剂与规格】粉针剂：０．３ｇ。

【注意事项】

１．下列情况慎用：对青霉素类及头孢类抗生素药物过敏者，本人或直系亲属有易诱发支气管哮喘、皮疹、荨麻疹等症状的过敏性体质者，严重的肾功能不全者，老年患者，有癫痫史者及中枢神经系统疾病患者。

２．进食困难及全身状况恶化者，可能会出现维生素Ｋ缺乏症状，应注意观察。

【药物相互作用】同帕尼培南－倍他米隆。

厄他培南Ｅｒｔａｐｅｎｅｍ

其他名称：艾他培南，怡万之。

【药代动力学】由于本品能与血浆蛋白呈浓度依赖性结合，因此在推荐的剂量水平，本品具有非线性药代动力学特征。在健康成人中按每日１ｇ的剂量通过静脉或肌内注射多次给药时，未发生药物蓄积。肌内注射推荐剂量１ｇ后，几乎完全被吸收。平均生物利用度约为９０％。按每日肌内注射１ｇ的剂量计算时，达到血浆峰浓度所需的时间平均约为２．３ｈ，Ｖｓｓ约为８．２Ｌ。厄他培南能穿透由抽吸引起的皮肤水疱。本品主要代谢产物是无活性的β－内酰胺环被水解而形成的开环衍生物。本品对细胞色素Ｐ４５０（ＣＹＰ）６种主要同工酶（１Ａ２、２Ｃ９、２Ｃ１９、２Ｄ６、２Ｅ１和３Ａ４）所介导的代谢均无抑制作用。本品主要通过肾脏清除。在健康的年轻成人中平均ｔ１／２约为４ｈ，其血浆清除率约为１．８Ｌ／ｈ。给健康的年轻成人静脉滴注放射性核素标记的厄他培南１ｇ后，大约８０％从尿中排出，其中约３８％以原形排泄，３７％以开环的代谢产物排泄，另有１０％从粪中排出。

【作用与用途】本品适用于治疗成人由下述细菌的敏感菌株引起的中至重度感染：①继发性腹腔感染：由大肠埃希菌、梭状芽孢杆菌、迟缓真杆菌、消化链球菌属、脆弱拟杆菌、吉氏拟杆菌、卵形拟杆菌、多形拟杆菌或单形拟杆菌引起者。②复杂性皮肤及附属器官感染：由金黄色葡萄球菌（仅指对甲氧西林敏感的菌株）、化脓性链球菌、大肠埃希菌或消化链球菌属引起者。③社区获得性肺炎：由肺炎链球菌（仅指对青霉素敏感的菌株，包括合并菌血症的病例）、流感嗜血杆菌（仅指β－内酰胺酶阴性菌株）或卡他莫拉球菌引起者。④复杂性尿道感染，包括肾盂肾炎：由大肠埃希菌或肺炎克雷伯杆菌引起者。⑤急性盆腔感染，包括产后子宫内膜炎、流产感染和妇产科术后感染，由无乳链球菌、大肠埃希菌、脆弱拟杆菌、不解糖卟啉单胞菌、消化链球菌属或双路普雷沃菌属引起者。⑥菌血症。

为减少细菌耐药性的形成，并保证本品和其他抗菌药物的疗效，本品只可被用于治疗或预防已经明确或高度怀疑由敏感细菌引起的感染。也可根据当地的细菌流行病学资料和药物敏感性特点，选择经验性治疗方案。

【用法与用量】静脉或肌内注射：本品在成人中的常用剂量为１ｇ，１次／ｄ。本品可以通过静脉滴注给药，最长可使用１４ｄ；或通过肌内注射给药，最长可使用７ｄ。当采用静脉滴注给药时，滴注时间应超过３０ｍｉｎ。对于那些适合使用肌内注射给药进行治疗的感染，肌内注射本品可作为静脉滴注给药的一种替代疗法。肾功能、体重正常的成人用药剂量：①继发性腹腔内感染，１ｇ／ｄ，总疗程５～１４ｄ。②复杂性皮肤及附属器感染，１ｇ／ｄ，总疗程７～１４ｄ。③社区获得性肺炎，１ｇ／ｄ，总疗程１０～１４ｄ（疗程包括经过至少３ｄ肠外途径给药后、临床症状得到改善时可能改为恰当的口服药物治疗的时间）。④复杂性尿路感染，包括肾盂肾炎，１ｇ／ｄ，总疗程１０～１４ｄ（疗程包括经过至少３ｄ肠外途径给药后、临床症状得到改善时可能改为恰当的口服药物治疗的时间）。⑤急性盆腔感染，包括产后子宫内膜炎、流产感染和妇产科术后感染，１ｇ／ｄ，总疗程３～１０ｄ。

【不良反应】据报道，大约２０％接受过厄他培南治疗的患者出现与药物有关的不良事件。１．３％的患者因发生了被认为与药物有关的不良事件而停用厄他培南。厄他培南经肠外给药对患者进行治疗期间，最常见的与药物有关的不良事件为腹泻（４．３％）、静脉输液的并发症（３．９％）、恶心（２．９％）和头痛（２．１％）。其他尚有头晕、嗜睡、失眠、癫痫发作、精神错乱、低血压、呼吸困难、便秘、反酸、与难辨梭状芽孢杆菌相关的腹泻、口干、消化不良、食欲不振、皮肤瘙痒、腹痛、味觉倒错、发热、胸痛、阴道瘙痒。在临床研究中，厄他培南经肠外给药治疗的患者中有０．２％出现了癫痫发作。

【制剂与规格】粉针剂：１ｇ。

【注意事项】

１．开始本品治疗以前，必须向患者仔细询问有关对青霉素、头孢菌素、其他β－内酰胺类抗生素以及其他过敏原过敏的情况。

２．如果发生对本品的过敏反应，须立即停药。严重的过敏反应需要立即进行急救处理。

３．不得将本品与其他药物混合或与其他药物一同滴注。

４．不得使用含有葡萄糖（α－Ｄ－葡萄糖）的稀释液。

５．尚未在孕妇中进行过充分的有良好对照的研究。只有当潜在的益处超过对母亲和胎儿的潜在危险时，才能在妊娠期间使用本品。厄他培南能分泌到人的乳汁中。当给哺乳期妇女使用本品时，应慎重。尚不清楚厄他培南在儿童中的安全性和疗效。因此，不推荐年龄小于１８岁的患者使用本品。

【药物相互作用】与丙磺舒同时给药时，丙磺舒与厄他培南竞争肾小管的主动分泌，从而抑制后者的肾脏排泄。除了丙磺舒以外，尚未研究过本品与特定的临床药物间的相互作用。

（六）单环β－内酰胺类

氨曲南Ａｚｔｒｅｏｎａｍ

其他名称：噻肟单酰胺菌素，单酰胺菌素，菌刻单。

【药代动力学】口服不吸收。肌内注射１ｇ后，血药峰浓度于０．８ｈ后到达，为４４．６μｇ／ｍＬ，生物利用度为８９．５％。分布广，Ｖｄ为２０．６Ｌ。ｔ１／２为１．９ｈ。静脉注射１ｇ（注射１０ｍｉｎ）的即刻血药浓度为１３４μｇ／ｍＬ，２４ｈ内约７０％以原形由尿液排出，１％～２％由粪排出。４ｈ血液透析可清除本品。本品蛋白结合率为４５％～６０％。体内分布广，能分布到全身组织和体液中，乳汁中含量少；脑膜炎时脑脊液内可达有效浓度。

【作用与用途】革兰阳性菌对本品全部耐药。革兰阴性菌，如大肠杆菌、肺炎杆菌、沙雷杆菌、变形杆菌、枸橼酸杆菌、流感杆菌、阴沟肠杆菌、铜绿假单胞菌、淋球菌、脑膜炎球菌对本品敏感；对铜绿假单胞菌的作用与庆大霉素、哌拉西林相仿，低于头孢他啶；不动杆菌属和厌氧菌对本品耐药。适用于敏感的革兰阴性菌引起的泌尿道、呼吸道、胆道、腹腔、骨关节、皮肤和软组织感染及败血症。

【用法与用量】一般感染，成人１ｇ／次，２～３次／ｄ，肌内注射、静脉注射或静脉滴注。严重感染，２ｇ／次，３～４次／ｄ。儿童剂量为每日１００ｍｇ／ｋｇ，分３～４次。可用注射用水、生理盐水、林格液、乳酸钠林格液及１０％葡萄糖注射液溶解稀释。静脉滴注以１００ｍＬ稀释液中不超过２ｇ，滴注至少３０ｍｉｎ。静脉注射１ｇ溶于２０～４０ｍＬ稀释液中，注射３～５ｍｉｎ。肌内注射１ｇ至少以３ｍＬ注射用水或生理盐水溶解，深部肌内注射。

【不良反应】

１．常见的胃肠道反应有恶心、呕吐、腹泻。

２．过敏反应如皮疹、紫癜、瘙痒等。

３．有时可有肌内注射疼痛。

４．静脉使用偶见静脉炎及血栓性静脉炎等。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ、１ｇ。

【注意事项】

１．对青霉素过敏者或过敏体质者慎用。

２．对肾功能损害的患者，应酌情调整剂量。

【药物相互作用】

１．与头孢西丁在体内外起拮抗作用。

２．与萘夫西林、氯唑西林、红霉素、万古霉素等在药效方面互不干扰。

３．与头孢拉定、甲硝唑等有配伍禁忌，故通常本品不宜与其他药物置同一容器内静脉滴注。

４．与氨基糖苷类药物（庆大霉素、妥布霉素及阿米卡星）联合用药具有协同抗菌作用。

二、氨基糖苷类

氨基糖苷类抗生素与青霉素类或头孢菌素类药物联合应用可产生协同作用，但不应加入同一瓶液体中。氨基糖苷类抗生素对革兰阴性杆菌及葡萄球菌有抗生素后效应。

链霉素Ｓｔｒｅｐｔｏｍｙｃｉｎ

现今只把链霉素作为抗结核药使用，而不用作治疗一般细菌感染。链霉素的药代动力学、作用与用途、用法与用量、不良反应等均详见本章第三节“抗分枝杆菌药”中的抗结核药部分相关内容。

卡那霉素Ｋａｎａｍｙｃｉｎ

【药代动力学】肌内注射本品０．５ｇ，１ｈ血药浓度达峰，约为２０μｇ／ｍＬ，ｔ１／２约为２．５ｈ，血浆蛋白结合率很低，Ｖｄ为（０．２６±０．０５）Ｌ／ｋｇ，用药后２４ｈ内有９０％的药物自尿中以原形排泄。本品较易渗入胸水、腹水，在脑脊液中不能达到有效浓度。

【作用与用途】对革兰阳性菌的金黄色葡萄球菌有一定抗菌活性；对革兰阴性菌的大肠杆菌、肺炎杆菌、肠杆菌属、变形杆菌作用较强；对结核杆菌有一定作用，但较链霉素弱。近年来，耐药菌株增多，疗效不理想，临床应用较少，已趋于淘汰。口服用于治疗敏感菌所致的肠道感染及用作肠道术前准备，并有减少肠道细菌产生氨的作用，对肝硬化消化道出血患者的肝性脑病有一定预防作用。用于敏感菌所致的系统感染，如肺炎、败血症、尿路感染等。

【用法与用量】

１．肌内注射或静脉滴注０．５ｇ，２次／ｄ。小儿每日１５ｍｇ／ｋｇ，分２次给予。静脉滴注时将１次用量以１００ｍＬ溶液稀释，滴入时间３０～６０ｍｉｎ。

２．口服防止肝性脑病，４ｇ／ｄ，分次给予。术前准备，１ｇ／ｈ，连续４次（常与甲硝唑联合应用）。

【不良反应】

１．在疗程中可能发生听力减退、耳鸣或耳部饱满感，此为影响耳蜗神经所致。少数患者，尤其原来有肾功能减退者可在停药后发生，须引起注意。影响前庭神经功能时可出现眩晕、步履不稳，但并不多见。

２．可出现血尿、排尿次数减少或尿量减少、食欲减退、恶心、呕吐、极度口渴等肾毒性反应。

３．偶可出现呼吸困难、嗜睡或软弱等神经肌肉阻滞现象。

４．其他不良反应有头痛、皮疹、药物热、口周麻木、白细胞减少、嗜酸性粒细胞增多、肌内注射局部疼痛等。

【制剂与规格】注射液：０．５ｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．肾功能不全者慎用。

２．氨基糖苷类药物的毒性与其血药浓度密切相关。为了防止血药浓度骤然升高，本品只可做肌内注射或静脉滴注，不可静脉注射，以防意外。

【药物相互作用】

１．与其他氨基糖苷类合用，或先后局部及全身应用，可增加耳毒性、肾毒性及神经肌肉阻滞作用。

２．与神经肌肉阻滞药合用，可加重神经肌肉阻滞作用，导致肌肉软弱、呼吸抑制等。

３．与卷曲霉素、顺铂、依他尼酸、呋塞米或万古霉素（或去甲万古霉素）等合用，或先后连续局部或全身应用，可能增加耳毒性与肾毒性。

４．与头孢噻吩或头孢唑林局部或全身合用可能增加肾毒性。

５．与多黏菌素类注射剂合用，或先后连续局部或全身应用，可增加肾毒性和神经肌肉阻滞作用。

６．其他肾毒性药物及耳毒性药物均不宜与本品合用或先后应用，以免加重肾毒性或耳毒性。

庆大霉素Ｇｅｎｔａｍｙｃｉｎ

【药代动力学】肌内注射后吸收迅速而完全，在０．５～１ｈ达到血药峰浓度。ｔ１／２为２～３ｈ，肾功能减退者ｔ１／２可显著延长。其蛋白结合率低。在体内可分布于各种组织和体液中，在肾皮质细胞中积聚，也可通过胎盘屏障进入胎儿体内，不易透过血－脑脊液屏障进入脑组织和脑脊液中。在体内不代谢，以原形经肾小球滤过随尿排出，给药后２４ｈ内排出给药量的５０％～９３％。血液透析与腹膜透析可从血液中清除相当药量，使其ｔ１／２显著缩短。

【作用与用途】对大肠杆菌、产气杆菌、克雷伯杆菌、奇异变形杆菌、某些吲哚变形杆菌、铜绿假单胞菌、某些奈瑟菌、某些无色素沙雷杆菌和志贺菌等革兰阴性菌有抗菌作用；革兰阳性菌中，金黄色葡萄球菌对本品敏感；链球菌对本品耐药；厌氧菌、结核杆菌、立克次体、病毒和真菌亦对本品耐药。近年来，由于本品的广泛应用，耐药菌株逐渐增多，铜绿假单胞菌、克雷伯杆菌和沙雷杆菌、吲哚阳性变形杆菌对本品的耐药率甚高。适用于敏感细菌所致的新生儿脓毒症、败血症、中枢神经系统感染（包括脑膜炎）、尿路生殖系统感染、呼吸道感染、胃肠道感染（包括腹膜炎）、胆道感染、皮肤感染、骨骼感染、中耳炎、鼻窦炎、软组织感染（包括烧伤）、李斯特菌病。

【用法与用量】

１．肌内注射每次８０ｍｇ，２次／ｄ。

２．静脉滴注１次／ｄ，２００ｍｇ加入２００ｍＬ葡萄糖注射液中稀释后静脉滴注。小儿按体重每日３～５ｍｇ／ｋｇ，分２～３次给药。

３．口服每日２４０～６４０ｍｇ，分４次服用。

【不良反应】

１．本品对耳前庭的损害较大，如头昏、眩晕、耳鸣、麻木、共济失调等，对耳蜗的影响较小。

２．常用剂量对肾脏无明显影响，用量过大或血药浓度过高，可致肾功能损害。

３．过敏反应表现为皮疹、瘙痒，偶有过敏性休克。

４．偶可引起呼吸抑制。

５．其他有胃肠道症状、肝功能异常等。

【制剂与规格】注射液：２０ｍｇ（１ｍＬ）、４０ｍｇ（１ｍＬ）、８０ｍｇ（２ｍＬ）。片剂：４０ｍｇ（１ｍｇ＝庆大霉素１０００ｕ）。

【注意事项】

１．下列情况应慎用本品：脱水、第Ⅷ对脑神经损害、重症肌无力或帕金森病及肾功能损害患者。

２．对一种氨基糖苷类抗生素如链霉素或阿米卡星过敏的患者，可能对本品过敏。

３．在用药前、用药过程中应定期进行尿常规和肾功能测定，以防止出现严重肾毒性反应。必要时作听力检查或听电图，尤其是做高频听力测定及温度刺激试验，以检测前庭毒性。

４．有条件时疗程中应监测血药浓度，并据以调整剂量，尤其对新生儿、老年人和肾功能减退患者。每８ｈ给药一次者有效血药浓度应保持在４～１０μｇ／ｍＬ，避免Ｃｍａｘ超过１２μｇ／ｍＬ，谷浓度应保持在１～２μｇ／ｍＬ；每２４ｈ给药一次者Ｃｍａｘ应保持在１６～２４μｇ／ｍＬ，谷浓度应＜１μｇ／ｍＬ。接受鞘内注射者应同时监测脑脊液内药物浓度。

５．不能测定血药浓度时，应根据测得的肌酐清除率调整剂量。

６．首次给予饱和剂量（１～２ｍｇ／ｋｇ）后，有肾功能不全、前庭功能或听力减退的患者所用维持量应酌减。

７．应给予患者足够的水分，以减少对肾小管的损害。

８．不宜用于皮下注射。

９．本品有呼吸抑制作用，不得静脉注射。

【药物相互作用】与卡那霉素相似。

阿米卡星Ａｍｉｋａｃｉｎ

其他名称：丁胺卡那霉素。

【药代动力学】与其他氨基糖苷类抗生素相同，本品在小肠的ｐＨ环境下以高极性的高价离子形式存在，水溶性高，脂溶性极低，故在胃肠吸收不好，仅用于肌内注射或静脉给药。肌内注射后，约６０ｍｉｎ血药浓度达峰值；在１ｈ内静脉滴注本品，血药浓度峰值在滴注完毕时达到。与庆大霉素和妥布霉素相比，本品注射给药个体差异较小，且血药浓度波动较小。本品与血清蛋白极少结合，不易通过血－脑脊液屏障，即使脑膜有炎症也不能达有效浓度。本品在脂肪、肌肉、支气管分泌物、胆汁中的浓度均不高。肾功能正常的成年人和６个月以上的婴儿给予本品后的ｔ１／２为２ｈ，但肾功能损害的患者ｔ１／２却明显延长，可大于４８ｈ。本品绝大部分经肾小球滤过排泄，药物不被代谢灭活，２４ｈ内有８５％～９８％的药物以原形经尿排出体外。

【作用与用途】本品抗菌谱与庆大霉素相似，对金黄色葡萄球菌、铜绿假单胞菌、大肠杆菌及变形杆菌等均有效；对其他氨基糖苷类抗生素耐药菌株，本品亦有显效。临床上主要用于敏感菌引起的肾盂肾炎、尿路感染、呼吸道及肺部感染、败血症等。

【用量与用法】

１．肌内注射成人２００～４００ｍｇ／ｄ，分２次给予；儿童每日４～８ｍｇ／ｋｇ，分２次给予。

２．静脉给药成人每日１５ｍｇ／ｋｇ，分２～３次给予，缓慢静脉注射（２～３ｍｉｎ）；亦可用注射液稀释至２００～５００ｍＬ静脉滴注（３０～６０ｍｉｎ）。疗程一般不超过７～１０ｄ。

【不良反应】

１．对肾及听觉的毒性和卡那霉素相似，但稍低。大剂量给药后，引起神经肌肉接头的阻断作用和卡那霉素相似。

２．个别患者可出现头痛、口麻等过敏反应，应注意。

【制剂与规格】粉针剂：０．２ｇ。注射液：１００ｍｇ（２ｍＬ）、２００ｍｇ（２ｍＬ）、５００ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用。

２．与头孢菌素类抗生素、两性霉素Ｂ合用能增加肾毒性；与利尿药合用增加耳毒性，应慎用。

３．与青霉素类混合可使本品失活。

４．孕妇、老年人、肾功能障碍者慎用。

【药物相互作用】

１．本品与两性霉素Ｂ、氨苄西林、头孢噻吩、肝素、新生霉素、苯妥英钠、磺胺嘧啶钠、硫喷妥钠、华法林钠及头孢吡硫等有配伍禁忌，不可配伍应用。

２．与羧苄西林联用对铜绿假单胞菌引起的感染有协同作用，但宜分别注射。

３．不能与呋塞米、依他尼酸等合用。

妥布霉素Ｔｏｂｒａｍｙｃｉｎ

其他名称：托霉素，托百士，百仕妥。

【药代动力学】口服不吸收，肌内注射后吸收迅速而完全，３０～９０ｍｉｎ血药浓度达峰值。肌内注射本品１ｍｇ／ｋｇ，Ｃｍａｘ约为４μｇ／ｍＬ，可维持治疗浓度约８ｈ（通常治疗浓度范围为４～６μｇ／ｍＬ）；１ｈ内静脉滴注本品１ｍｇ／ｋｇ，血药浓度与肌内注射相似。主要分布在细胞外液，其中５％～１５％再分布到组织中，在肾皮质细胞中蓄积，是血清中浓度的几倍。尿液中药物浓度高，肌内注射本品１ｍｇ／ｋｇ后尿中浓度可达７５～１００μｇ／ｍＬ。滑膜液内可达有效浓度，在支气管分泌液、脑脊液、胆汁、粪便、乳汁、腹膜液、脓液中也能检测到较低浓度。本品可穿过胎盘。Ｖｄ为０．２６Ｌ／ｋｇ。ｔ１／２为１．９～２．２ｈ，蛋白结合率很低。本品在体内不代谢，经肾小球滤过排出，２４ｈ排出给药量的８５％～９３％。肾功能正常患者每隔８ｈ给药不容易造成蓄积，但在肾功能损害患者尤其是新生儿，则容易导致血药浓度升高达中毒浓度，因此应根据肾功能情况做相应调整。本品可经血液透析或腹膜透析清除。丙磺舒不影响本品的肾排泄。

【作用与用途】抗菌谱与庆大霉素相似，对铜绿假单胞菌、肺炎杆菌、变形杆菌、肠杆菌属、硝酸盐阴性杆菌作用较庆大霉素强，但对沙门菌属的作用稍差；对金黄色葡萄球菌的作用弱于庆大霉素；对厌氧菌及肠球菌属无效。本品与庆大霉素间交叉耐药率颇高。适用于敏感革兰阴性杆菌所致的泌尿道、呼吸道、胆道、骨关节感染和败血症。

【用量与用法】本品口服不吸收，只能肌内注射或静脉滴注。肺囊状纤维化患者吸入给药。眼部用药常与地塞米松联用。成人每次１．５ｍｇ／ｋｇ，８ｈ一次，一日总量不超过５ｍｇ／ｋｇ，一个疗程不超过１４ｄ。儿童剂量同成人，亦按体重计算，供肌内注射或静脉滴注，静脉滴注浓度应不大于１ｍｇ／ｍＬ。

【不良反应】

１．可损伤前庭及耳蜗功能，但较庆大霉素轻。

２．少尿、蛋白尿、管型尿及肾功能障碍低于庆大霉素。

３．恶心、呕吐、食欲减退。

４．头痛、皮疹、氨基转移酶升高、粒细胞减少、血小板减少等。

【制剂与规格】粉针剂：８０ｍｇ。注射液：８０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．在用药过程中应注意监测本品的血清峰谷浓度，一般于静脉滴注后３０ｍｉｎ或肌内注射后１ｈ测Ｃｍａｘ，于下次用药前测血清谷浓度，或者与患者用药方案一致。当Ｃｍａｘ超过１２μｇ／ｍＬ、谷浓度超过２μｇ／ｍＬ时提示有蓄积，易出现毒性反应。

２．肌酐清除率在７０ｍＬ／ｍｉｎ以下者其维持剂量须根据测得的肌酐清除率进行调整。

３．本品静脉滴注时必须经充分稀释。可将每次用量加入５０～２００ｍＬ５％葡萄糖注射液或生理盐水稀释成浓度为１ｍｇ／ｍＬ（０．１％）的溶液，３０～６０ｍｉｎ滴完（滴注时间不可少于２０ｍｉｎ），小儿用药时稀释的液量应相应减少。肌内注射可用２ｍＬ上述溶液溶解后直接注射。

４．本品可使ＡＬＴ、ＡＳＴ、血清胆红素浓度及血清乳酸脱氢酶浓度的测定值增高；血钙、镁、钾、钠浓度的测定值可能降低。

５．其余参见庆大霉素。

【药物相互作用】本品与β－内酰胺类（头孢菌素类或青霉素类）合用常可获得协同作用。但本品与β－内酰胺类（头孢菌素类或青霉素类）物理混合可导致相互失活，需联合应用时必须分瓶滴注。本品亦不宜与其他药物同瓶滴注。其他与卡那霉素相似。

核糖霉素

其他名称：威他霉素（Ｖｉｓｔａｍｙｃｉｎ）

【药代动力学】正常人肌内注射本品０．５ｇ后，血药峰浓度于０．５ｈ到达，平均为２５μｇ／ｍＬ，８ｈ后血中仅有微量。本品蛋白结合率低，ｔ１／２为２～３ｈ。本品可进入各种组织、羊水、房水及乳汁中，肌内注射后脐静脉中药物浓度约为母血药物浓度的一半。本品不易进入脑脊液中。本品在体内不代谢，给药后１２ｈ内尿中排出８５％～９０％。

【作用与用途】抗菌谱与卡那霉素相似，但抗菌作用较弱。对葡萄球菌、肺炎杆菌、大肠杆菌及部分变形杆菌有抗菌活性；对铜绿假单胞菌、厌氧菌和结核杆菌无效；与卡那霉素之间有交叉耐药性。适用于敏感菌引起的泌尿道、呼吸道、腹腔感染。

【用法与用量】肌内注射：成人每日１～２ｇ，分２次注射；小儿按体重每日２０～４０ｍｇ／ｋｇ，分１～２次给药。

【不良反应】与卡那霉素相似，但耳、肾毒性较小。偶有皮疹、头痛、注射部位疼痛、耳鸣、麻木、尿素氮及氨基转移酶升高。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ、１ｇ。

【注意事项】

１．本品与β－内酰胺类（头孢菌素类与青霉素类）混合时可导致相互失活，合用时必须分瓶注射。本品亦不宜与其他药物同瓶注射。

２．本品仅供肌内注射，通常疗程不宜超过１４ｄ。

３．其余参见庆大霉素。

【药物相互作用】与卡那霉素相似。

小诺米星Ｍｉｃｒｏｎｏｍｙｃｉｎ

其他名称：沙加霉素（Ｓａｇａｍｉｃｉｎ），相模霉素，小单孢菌素，小诺霉素。【药代动力学】口服不吸收，肌内注射吸收良好。肌内注射本品６０ｍｇ和１２０ｍｇ，Ｃｍａｘ分别为（４．６７±１．００）μｇ／ｍＬ和（９．６０±３．８６）μｇ／ｍＬ，ｔｍａｘ分别为０．６７ｈ和０．７５ｈ，ｔ１／２分别为２．３４ｈ和２．６３ｈ。以６０ｍｇ／ｈ恒速滴注本品，０．５ｈ血药浓度平均值约为２．５４μｇ／ｍＬ，Ｃｍａｘ（滴注完毕时）为（４．７５±０．６５）μｇ／ｍＬ，ｔ１／２约为２．５ｈ。本品吸收后广泛分布于各种体液和组织中，但在胆汁中浓度低。本品可进入胎儿脐带和羊水中，但浓度仅为母体浓度的１／２；乳汁中的浓度约为母体浓度的１５％。本品主要随尿排泄，给药后６～８ｈ，给药量的６０％～７０％被排泄，肾功能减退时尿中排泄量减少。尿中未发现有活性的代谢物。

【作用与用途】抗菌谱广，对革兰阳性菌的葡萄球菌及革兰阴性菌的大肠杆菌、肺炎杆菌、肠杆菌属、铜绿假单胞菌、变形杆菌有强大的抗菌活性，抗菌作用与庆大霉素近似，对厌氧菌、肠球菌无效。本品对氨基糖苷乙酰转移酶ＡＡＣ（６′）稳定，故与其他氨基糖苷类抗生素间交叉耐药率低。适用于敏感菌引起的呼吸道、泌尿道、胆道、生殖系统感染及败血症。

【用法与用量】肌内注射：每日１２０～２４０ｍｇ，分２次用，疗程不超过１４ｄ。

【不良反应】参见卡那霉素。

【制剂与规格】注射液：６０ｍｇ（２ｍＬ）、１２０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．肾功能不全、肝功能异常、前庭功能或听力减退、脱水、重症肌无力或帕金森病患者及老年患者慎用。

２．用药时间一般不宜超过１４ｄ。必须继续用药时，应对听觉器官和肾功能进行严密监护。

３．对一种氨基糖苷类抗生素（如链霉素、庆大霉素）过敏的患者，可能对本品过敏。

４．有条件时疗程中应监测血药浓度，并据此调整剂量；不能测定血药浓度时，应根据测得的肌酐清除率调整剂量。

５．本品一般只供肌内注射，稀释后可静脉滴注，但不能静脉注射，以免产生神经肌肉阻滞和呼吸抑制作用。

６．应给患者补充足够的水分，以减少肾小管损害。

【药物相互作用】与卡那霉素相似。

大观霉素Ｓｐｅｃｔｉｎｏｍｙｃｉｎ

其他名称：奇霉素，壮观霉素，淋必治，克淋。

【药代动力学】肌内注射吸收良好。一次肌内注射本品２ｇ后，１ｈ达血药峰浓度，约为１００μｇ／ｍＬ，８ｈ血药浓度为１５μｇ／ｍＬ，剂量加倍则血药浓度亦约增加１倍。与血清蛋白不结合。ｔ１／２为１～３ｈ，肾功能减退者（肌酐清除率＜２０ｍＬ／ｍｉｎ）可延长至１０～３０ｈ。本品主要以原形经肾排出，一次给药后４８ｈ内尿中以原形排出约１００％。血液透析可使本品的血药浓度降低约５０％。

【作用与用途】对淋球菌有良好的抗菌作用。主要应用于淋球菌所引起的泌尿系统感染，适用于对青霉素、四环素等耐药的患者。

【用法与用量】肌内注射：１次２ｇ。将特殊稀释液（０．９％苯甲醇溶液）３．２ｍＬ注入药瓶中，猛力振摇，使成混悬液（约５ｍＬ），用粗针头注入臀上部外侧深部肌内。一般只用１次即可。对于使用其他抗生素治疗而迁延未愈的患者，可按４ｇ剂量给药，即一次用药４ｇ，分注于两侧臀上外侧肌内；或一次肌内注射２ｇ，２次／ｄ。

【不良反应】

１．注射部位疼痛。

２．恶心、呕吐、食欲不振等。

３．皮疹、瘙痒、发热。

４．失眠、红细胞减少、血红蛋白降低等。

【制剂与规格】粉针剂：２ｇ，附０．９％苯甲醇注射液１支。

【注意事项】

１．不可应用于孕妇和新生儿。

２．肾病患者忌用。

３．不得静脉给药。

【药物相互作用】本品与碳酸锂合用，可使碳酸锂在个别患者身上出现毒性作用。

奈替米星Ｎｅｔｉｌｍｉｃｉｎ

其他名称：奈替霉素，乙基西梭霉素，力确兴（Ｎｅｔｒｏｍｙｃｉｎ）。【药代动力学】肌内注射吸收迅速而完全。一次肌内注射本品２ｍｇ／ｋｇ，３０～６０ｍｉｎ达血药峰浓度，约为７μｇ／ｍＬ，此后缓慢下降，１２ｈ尚可测到。一次静脉滴注本品２ｍｇ／ｋｇ，若于６０ｍｉｎ滴完，则滴完时即达血药峰浓度，与肌内注射相同剂量所达峰浓度相仿；若静脉滴注时间短于６０ｍｉｎ，则血药峰浓度可为肌内注射的２～３倍。广泛分布于各主要脏器和体液中，但在胆汁、痰液、前列腺中浓度低。不易透过血－脑脊液屏障，脑膜有炎症时，使用较大剂量亦仅有微量到达脑脊液中。可有一定量透过胎盘屏障进入胎儿体内。由于本品可进入腹水或水肿液中，故此类患者的血药浓度常低于其他患者。发热者的血药浓度亦常低于不发热者。本品的血清蛋白结合率低，仅为０～３０％。ｔ１／２为２～２．５ｈ。用于肾功能减退者时，因肾排出量明显减少而在体内蓄积，ｔ１／２明显延长。本品在体内不代谢。主要自肾小球滤过排出，给药后２４ｈ内以原形排出给药量的约８０％，尿药浓度可达１００μｇ／ｍＬ以上，自胆汁中排出少。

【作用与用途】抗菌谱与庆大霉素相似。对葡萄球菌的作用优于其他氨基糖苷类抗生素，对部分耐甲氧西林金黄色葡萄球菌亦有作用；对肺炎球菌、链球菌作用差；对大肠杆菌、肺炎杆菌、变形杆菌、硝酸盐阴性杆菌、枸橼酸杆菌、肠杆菌属、铜绿假单胞菌、沙门菌属、沙雷菌属、志贺菌属均有很强的抗菌活性；对厌氧菌和肠球菌属无效。本品的特点是不被细菌产生的酶钝化，故耐药率低。适用于敏感菌引起的泌尿生殖系统、呼吸系统、皮肤和软组织、骨关节感染及败血症。

【用法与用量】肌内注射：①单纯泌尿系统感染，成人一日量为３～４ｍｇ／ｋｇ，分２次给予。②较严重的系统感染，成人一日量为４～６．５ｍｇ／ｋｇ，分成２～３次给予；新生儿（６周龄以内）一日量为４～６．５ｍｇ／ｋｇ；婴儿和儿童一日量为５～８ｍｇ／ｋｇ，分为２～３次给予。如必须滴注，则将１次药量加入５０～２００ｍＬ液体中，缓慢滴入。

【不良反应】

１．耳、肾毒性。为氨基糖苷类抗生素中最低的一个。

２．偶有皮疹、瘙痒。

３．恶心、呕吐。

４．氨基转移酶升高、嗜酸性粒细胞增多。

【制剂与规格】注射液：５００ｍｇ（２ｍＬ）、１００ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品不是单纯性尿路感染、上呼吸道感染及轻度皮肤和软组织感染的首选药；败血症治疗中需联合应用具协同作用的药物；腹腔感染治疗宜加用甲硝唑等抗厌氧菌药物。

２．下列情况应慎用本品：第Ⅷ对脑神经损害、重症肌无力或帕金森病及肾功能损害患者。

３．对一种氨基糖苷类抗生素如链霉素、庆大霉素过敏的患者，可能对本品过敏。

４．为避免或减少耳、肾毒性反应的发生，治疗期间应定期监测尿常规、血尿素氮、血肌酐等，并密切观察前庭功能及听力改变。有条件者应进行血药浓度监测，调整剂量使血药浓度在１６μｇ／ｍＬ以下，且不宜持续较长时间（如２～３ｈ以上），谷浓度避免超过４μｇ／ｍＬ。

５．严重烧伤患者本品的血药浓度可能较低，应根据血药浓度测定结果调整剂量。

６．疗程一般不宜超过１４ｄ，以减少耳、肾毒性的发生。

７．本品可使血糖、血碱性磷酸酶、血清氨基转移酶和嗜酸性粒细胞等测定值升高，使白细胞、血小板等的测定值降低，多呈一过性。

８．要避免与其他氨基糖苷类抗生素、万古霉素、多黏菌素、强利尿药、神经肌肉接头阻断药等肾毒性和神经毒性药物同用。

【药物相互作用】在体外试验中，把氨基糖苷类和β－内酰胺类抗生素（青霉素或头孢菌素）混合会导致明显的相互灭活作用。

依替米星Ｅｔｉｍｉｃｉｎ

其他名称：悉能。

【药代动力学】健康成人一次静脉滴注本品０．１ｇ、０．１５ｇ和０．２ｇ后血清药物浓度分别为１１．３０μｇ／ｍＬ、１４．６μｇ／ｍＬ和１９．７９μｇ／ｍＬ。ｔ１／２约为１．５ｈ，２４ｈ内原形在尿中的排泄量约为８０％左右。健康成人每日给药２次，间隔１２ｈ，连续给药７ｄ，血中也无明显的蓄积作用，本品与血清蛋白的结合率为２５％左右。

【作用与用途】本品系半合成水溶性抗生素，属氨基糖苷类。体外抗菌作用研究表明，本品抗菌谱广，对多种病原菌有较好抗菌作用，其中对大肠埃希菌、肺炎克雷伯杆菌、肠杆菌属、沙雷菌属、奇异变形杆菌、沙门菌属、流感嗜血杆菌及葡萄球菌属等有较高的抗菌活性，对部分假单胞杆菌、不动杆菌属等具有一定抗菌活性，对部分庆大霉素、小诺米星和头孢唑林耐药的金黄色葡萄球菌、大肠埃希菌和肺炎克雷伯杆菌，其体外最低抑菌浓度（ＭＩＣ）仍在本品治疗剂量的血药浓度范围内。对常见致病菌ＭＩＣ５０≤１μｇ／ｍＬ，对产生青霉素酶的部分葡萄球菌和部分低水平耐甲氧西林的金黄色葡萄球菌亦有一定抗菌活性，不仅抗菌谱广，而且抗菌活性强。适用于对其敏感的大肠埃希菌、肺炎克雷伯杆菌、沙雷菌属、枸橼酸杆菌、肠杆菌属、不动杆菌属、变形杆菌属、流感嗜血杆菌、铜绿假单胞菌和葡萄球菌等引起的各种感染。

本品对以下感染有较好的疗效。

呼吸科：急性咽炎、急性化脓性扁桃体炎、急性支气管炎、肺炎等。

骨科：术前后的感染等。

急诊科：急性细菌感染等。

烧伤科：创面感染等。

泌尿外科：尿路感染、盆腔炎、淋病等。

肝胆科：胆囊炎、手术期感染等。

消化科：急性细菌性痢疾、急性肠炎、伤寒（包括沙门菌感染）、胆系感染、腹腔感染等。

普外科：急性胰腺炎、急性化脓性阑尾炎、伤口感染等。

血液科：菌血症或者败血症。

肿瘤科：肿瘤化疗后感染等。

【用法与用量】静脉滴注：成人，对于肾功能正常的泌尿系统感染或全身性感染患者，０．１～０．１５ｇ／次，２次／ｄ，稀释于１００ｍＬ或２５０ｍＬ的生理盐水或５％葡萄糖注射液中，静脉滴注１ｈ。一般疗程５～１０ｄ，病情严重或败血症者可适当延长疗程，必要时可与β－内酰胺类或其他抗生素联合应用。

【不良反应】本品的耳毒性和前庭毒性主要发生于肾功能不全的患者、剂量过大或过量的患者，表现为眩晕、耳鸣等。个别病例可见尿素氮、肌酐或ＡＬＴ、ＡＳＴ、碱性磷酸酶等肝肾功能指标轻度升高，但停药后即恢复正常。其他罕见的反应有恶心、皮疹、静脉炎、心悸、胸闷及皮肤瘙痒等。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ（５万ｕ）、１００ｍｇ（１０万ｕ）。

【注意事项】

１．对本品及其他氨基糖苷类抗生素过敏者禁用。

２．在用本品治疗过程中仍应密切观察肾功能和第Ⅷ对脑神经功能的变化，尤其是已明确或怀疑有肾功能减退者、大面积烧伤者、老年患者或脱水患者。

３．可能发生神经肌肉阻滞现象，因此对接受麻醉药、琥珀胆碱、筒箭毒碱或大量输入枸橼酸类抗凝药的血液病患者应特别注意，一旦出现神经肌肉阻滞现象应停用本品，静脉内给予钙盐进行治疗。

【药物相互作用】本品应当避免与其他具有潜在耳、肾毒性药物，如多黏菌素、其他氨基糖苷类等抗生素、依他尼酸及呋塞米等联合使用，以免增加肾毒性和耳毒性。

新霉素Ｎｅｏｍｙｃｉｎ

其他名称：Ｎｅｏｍｉｎ。

【药代动力学】口服很少吸收（约３％），但长期口服较大剂量，肠黏膜有溃疡或炎症时仍可吸收相当量，特别在肾功能减退时，血药浓度可显著增高。口服后大部分不经代谢随粪便排出。

【作用与用途】本品为氨基糖苷类广谱抗生素，对革兰阴性菌、阳性菌及结核杆菌等都有较好作用。以大肠杆菌最敏感，对金黄色葡萄球菌、炭疽杆菌、白喉杆菌、产气杆菌、变形杆菌及痢疾杆菌等较敏感，对铜绿假单胞菌较不敏感。细菌对本品和链霉素、卡那霉素、庆大霉素之间可发生交叉耐药性。临床上由于本品毒性大，一般不作注射给药，仅用于口服及局部应用。口服吸收很少，可用于治疗腹泻，对大肠杆菌引起的小儿腹泻疗效较好。亦可用于腹部及肠道术前用药。局部应用疗效也较好，对敏感菌所致的皮肤黏膜感染如脓疮、疖、溃疡及烧伤等效果都好。

【用量与用法】

１．口服成人０．５～１ｇ／次，４次／ｄ；儿童每日２５～５０ｍｇ／ｋｇ，分４次服用。

２．局部应用０．５％滴眼液或软膏，另有０．１％、０．５％溶液供局部外用。

【不良反应】本品在胃肠道很少吸收，主要是胃肠道反应，有食欲不振、恶心及大便次数增多等。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．对一种氨基糖苷类抗生素如链霉素、庆大霉素、阿米卡星过敏的患者也可能对本品过敏。

２．在用药过程中仍宜定期进行尿常规和肾功能测定，以防止出现肾毒性，并进行听力检查或听力图测定。

３．下列情况应慎用本品：第Ⅷ对脑神经损害、重症肌无力、帕金森病、肾功能损害、溃疡性结肠炎及口腔疾病患者（新霉素可引起口腔刺激或疼痛）。

４．长期口服本品的慢性肠道感染患者，尤其伴有肾功能减退或同服其他耳毒性或肾毒性药物者仍应注意出现肾毒性或耳毒性症状的可能。

５．本品不宜与其他肾毒性药物及耳毒性药物合用。

【药物相互作用】

１．与口服避孕药（含雌激素）长期合用可能导致避孕失败，并增加出血的发生率。

２．口服新霉素可影响洋地黄苷类、氟尿嘧啶（５－ＦＵ）、甲氨蝶呤（ＭＴＸ）、青霉素Ｖ、维生素Ａ或维生素Ｂ１２的吸收，使疗效降低。因此，与洋地黄类合用时，应严密观察洋地黄类药物的疗效是否发生改变。口服新霉素的患者合用秋水仙碱及维生素Ａ时，其维生素Ｂ１２的需要量可能增加。

３．与神经肌肉阻滞药合用时，可能增加神经肌肉阻滞作用，导致骨骼肌软弱等。

三、四环素类

四环素类属广谱抗生素，为快效抑菌剂，高浓度时也有杀菌作用。由于四环素类抗生素的广泛应用，近年来耐药现象严重，且不同品种之间呈交叉耐药，疗效明显降低，金霉素已基本不用。抗菌强度依次为米诺霉素、多西环素、美他环素、金霉素、四环素、土霉素。钙、镁、铝、铋、铁和牛奶与四环素类药物同服，可因金属离子与药物螯合而阻止四环素的吸收。另外，四环素类药物也不宜与甾体避孕药同服，以免影响避孕效果。

四环素Ｔｅｔｒａｃｙｃｌｉｎｅ

【药代动力学】本品为四环素碱，口服可吸收但不完全，３０％～４０％的给药量可从胃肠道吸收。口服吸收受食物和金属离子的影响，后者与药物形成络合物使吸收减少。单剂口服本品２５０ｍｇ后，Ｃｍａｘ为２～４μｇ／ｍＬ。多剂口服该药２５０ｍｇ或５００ｍｇ（每６ｈ服药１次）后，Ｃｓｓ分别可达１～３μｇ／ｍＬ和１．５～５μｇ／ｍＬ。吸收后广泛分布于体内组织和体液，易渗入胸水、腹水、胎儿循环，但不易透过血－脑脊液屏障，能沉积于骨、骨髓、牙本质及牙釉质中。可分泌至乳汁，乳汁中浓度可达母血浓度的６０％～８０％。蛋白结合率为５５％～７０％。本品主要自肾小球滤过排出体外，肾功能正常者ｔ１／２为６～１１ｈ，无尿患者可达５７～１０８ｈ，其未吸收部分自粪便以原形排出，少量药物自胆汁分泌至肠道排出，故肾功能减退时可明显影响药物的清除。本品可被血液透析缓慢清除，可清除给药量的１０％～１５％。

【作用与用途】抗菌谱包括葡萄球菌、肺炎球菌、链球菌、大肠杆菌、肺炎杆菌、流感杆菌、痢疾杆菌、沙门菌属、布氏杆菌、淋球菌、螺旋体、支原体、衣原体、立克次体。适用于立克次体病、衣原体病、支原体肺炎、螺旋体病、布氏杆菌病，也可用于敏感菌引起的轻症感染。

【用法与用量】

１．口服成人每日０．５ｇ，４次／ｄ；８岁以上儿童每日３０～４０ｍｇ／ｋｇ，３～４次／ｄ。

２．静脉滴注本品１ｇ加入１０００ｍＬ葡萄糖注射液中滴注，１次／ｄ。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、腹痛、腹泻、食管溃疡等。

２．氨基转移酶升高、黄疸，甚至昏迷。

３．原有肾功能障碍者，可使尿素氮及肌酐升高。

４．影响牙齿及骨骼发育。

５．皮疹、发热、哮喘、光感性皮炎等。

６．局部刺激可引起血栓性静脉炎。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。粉针剂：０．５ｇ。

【注意事项】

１．孕妇、哺乳期妇女及未满８岁的儿童禁用。

２．肝肾功能障碍者慎用。

【药物相互作用】

１．与抗酸药如碳酸氢钠同用时，由于胃内ｐＨ值增高，可使本品吸收减少，活性减低，故服用本品后１～３ｈ不应服用抗酸药。

２．含钙、镁、铁等金属离子的药物可与本品形成不溶性络合物，使本品吸收减少。

３．与全身麻醉药甲氧氟烷合用时，可增强其肾毒性。

４．与强利尿剂如呋塞米等合用时可加重肾功能损害。

５．与其他肝毒性药物（如抗肿瘤化疗药物）合用时可加重肝损害。

６．降血脂药考来烯胺或考来替泊可影响本品的吸收，必须间隔数小时分开服用。

７．本品可降低避孕药效果，增加经期外出血的可能。

８．本品可抑制血浆凝血酶原的活性，所以接受抗凝治疗的患者需要调整抗凝药的剂量。

土霉素Ｔｅｒｒａｍｙｃｉｎ

其他名称：地霉素，氧四环素（Ｏｘｙｔｅｔｒａｃｙｃｌｉｎｅ）。

【药代动力学】口服后可吸收口服量的３０％～５８％，单剂口服本品１ｇ后，Ｃｍａｘ为３．９μｇ／ｍＬ，６ｈ尚有２．１μｇ／ｍＬ。进食后土霉素的吸收比空腹服用时约降低一半。吸收后广泛分布于肝、肾、肺等组织和体液，易渗入胸水、腹水，不易透过血－脑脊液屏障。Ｖｄ为０．９～１．９Ｌ／ｋｇ，蛋白结合率为２０％～３５％，肾功能正常者ｔ１／２为６～１０ｈ，无尿患者可达４７～６６ｈ。主要自肾小球滤过排出，给药后２４ｈ内排出给药量的７０％，其不吸收部分以原形随粪便排泄。血液透析可清除给药量的１０％～１５％。

【作用与用途】抗菌谱与四环素相似，对多数革兰阳性菌、革兰阴性菌、立克次体、沙眼衣原体、放线菌及螺旋体等都有效，对伤寒杆菌几乎无效。用于痢疾、斑疹伤寒、沙眼、结膜炎、肺炎、中耳炎、疖疮及皮肤化脓感染等。

【剂量与用法】口服：成人０．２５～０．５ｇ／次，３～４次／ｄ；８岁以上儿童每日３０～４０ｍｇ／ｋｇ，３～４次／ｄ。

【不良反应】与四环素类似。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．交叉过敏反应，对一种四环素类药物过敏者可对本品呈现过敏。

２．本品可使碱性磷酸酶、血尿素氮、血清淀粉酶、血清胆红素、血清氨基转移酶（ＡＳＴ、ＡＬＴ）的测定值升高。

３．长期用药应定期检查血常规及肝、肾功能。

４．口服本品时，应饮用足量（约２４０ｍＬ）水，避免食管溃疡和减少胃肠道刺激症状。

５．本品宜空腹口服，即餐前１ｈ或餐后２ｈ服用，以避免食物对其吸收的影响。

６．原有肝病及肾功能损害者不宜用此类药物。

７．治疗性病时，如怀疑同时合并梅毒螺旋体感染，用药前须进行暗视野显微镜检查及血清学检查，后者每月１次，至少４次。

【药物相互作用】与四环素类似。

多西环素Ｄｏｘｙｃｙｃｌｉｎｅ

其他名称：强力霉素（Ｖｉｂｒａｍｙｃｉｎ），脱氧土霉素，长效土霉素，艾瑞得安。

【药代动力学】口服吸收完全，约可吸收给药量的９０％以上，进食对本品吸收的影响小。单剂口服１００ｍｇ后，Ｃｍａｘ为１．８～２．９μｇ／ｍＬ。吸收后广泛分布于体内组织和体液，本品有较高的脂溶性，对组织穿透力较强，在胸导管淋巴液、腹水、肠组织、眼和前列腺组织中均有较高浓度，为血药浓度的６０％～７５％；在胆汁中浓度可达同期血药浓度的１０～２０倍，Ｖｄ为０．７Ｌ／ｋｇ。蛋白结合率为８０％～９３％，ｔ１／２为１２～２２ｈ，肾功能减退者ｔ１／２延长不明显。本品部分在肝内代谢灭活，主要自肾小球滤过排泄，给药后２４ｈ内可排出３５％～４０％。肾功能损害患者应用本品时，药物自胃肠道的排泄量增加，成为主要排泄途径，因此本品是四环素类中可安全用于肾功能损害患者的药物。血液透析和腹膜透析不能清除本品。

【作用与用途】本品为广谱抑菌剂，高浓度时具杀菌作用。许多立克次体属、支原体属、衣原体属、非结核性分枝杆菌属、螺旋体也对本品敏感。对革兰阳性菌作用优于革兰阴性菌，但肠球菌属对其耐药。其他如放线菌属、炭疽杆菌、单核细胞增多性李斯特菌、梭状芽孢杆菌、奴卡菌属、弧菌、布鲁菌属、弯曲杆菌、耶尔森菌对本品敏感。本品对淋病奈瑟菌具一定抗菌活性，但耐青霉素的淋病奈瑟菌对本品也耐药。多年来由于四环素类的广泛应用，临床常见病原菌对本品耐药现象严重，包括葡萄球菌等革兰阳性菌及多数革兰阴性杆菌。本品与四环素类抗生素不同品种之间存在交叉耐药。本品作用机制为药物能特异性地与细菌核糖体３０Ｓ亚基的Ａ位置结合，抑制肽链的增长和影响细菌蛋白质的合成。动物实验证实本品有致畸性。体外试验表明本品在一定浓度时有致突变的可能。本品作为选用药物之一可用于下列疾病：①立克次体病，如流行性斑疹伤寒、地方性斑疹伤寒、洛基山热、羌虫病和Ｑ热。②支原体属感染。③衣原体属感染，包括鹦鹉热、性病、淋巴肉芽肿、非特异性尿道炎、输卵管炎、宫颈炎及沙眼。④回归热。⑤布鲁菌病。⑥霍乱。⑦兔热病。⑧鼠疫。⑨软下疳。治疗布鲁菌病和鼠疫时需与氨基糖苷类联合应用。由于目前常见致病菌对四环素类耐药现象严重，仅在病原菌对本品敏感时方有应用指征。本品可用于对青霉素类过敏患者的破伤风、气性坏疽、雅司、梅毒、淋病和钩端螺旋体病及放线菌属、李斯特菌感染。可用于中重度痤疮患者作为辅助治疗。

【用法与用量】口服：①抗菌及抗寄生虫感染，成人，第１日１００ｍｇ，每１２ｈ一次，继以１００～２００ｍｇ，１次／ｄ，或５０～１００ｍｇ，每１２ｈ一次；②治疗淋病奈瑟菌性尿道炎和宫颈炎，每次１００ｍｇ，每１２ｈ一次，共７ｄ。非淋病奈瑟菌性尿道炎，由沙眼衣原体或解脲脲原体引起者，以及沙眼衣原体所致的单纯性尿道炎、宫颈炎或直肠感染，均为一次１００ｍｇ，２次／ｄ，疗程至少７ｄ。③治疗梅毒，每次１５０ｍｇ，每１２ｈ一次，疗程至少１０ｄ。８岁以上小儿第１日按体重２．２ｍｇ／ｋｇ，每１２ｈ一次，继以按体重２．２～４．４ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ，或按体重２．２ｍｇ／ｋｇ，每１２ｈ一次。体重超过４５ｋｇ的小儿用量同成人。④预防恶性疟，每周１００ｍｇ。⑤预防钩端螺旋体病，每周２次，每次１００ｍｇ。

【不良反应】与四环素类似。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．应用本品时可能发生耐药菌的过度繁殖。一旦发生二重感染，即停用本品并予以相应治疗。

２．治疗性病时，如怀疑同时合并梅毒螺旋体感染，用药前须行暗视野显微镜检查及血清学检查，后者每月１次，至少４次。

３．长期用药时应定期检查血常规及肝功能。

４．肾功能减退患者可应用本品，不必调整剂量，应用本品时通常亦不引起血尿素氮的升高。

５．盐酸多西环素片可与食品、牛奶或含碳酸盐饮料同服。

【药物相互作用】

１．本品可抑制血浆凝血酶原的活性，所以接受抗凝治疗的患者需要调整抗凝药的剂量。

２．巴比妥类、苯妥英或卡马西平与本品同用时，上述药物可由于诱导微粒体酶的活性致多西环素血药浓度降低，因此须调整多西环素的剂量。

米诺环素Ｍｉｎｏｃｙｃｌｉｎｅ

其他名称：二甲胺四环素，美满霉素。【药代动力学】口服后迅速被吸收，食物对本品的吸收无明显影响。口服本品０．２ｇ，１～４ｈ（平均２．１ｈ）达血药峰浓度，为２．１～５．１μｇ／ｍＬ。本品脂溶性较高，易渗透入许多组织和体液中，如甲状腺、肺、脑和前列腺等，本品在胆汁和尿中的浓度比血药浓度高１０～３０倍，在唾液和泪液中的浓度比其他四环素类抗生素高。血清蛋白结合率为７６％～８３％。在体内代谢较多，在尿中排泄的原形药物远低于其他四环素类。本品排泄缓慢，大部分由肾和胆汁排出。ｔ１／２为１１．１～２２．１ｈ（平均１５．５ｈ）。

【作用与用途】抗菌谱与四环素相似。对四环素和青霉素类抗生素耐药的金黄色葡萄球菌、链球菌、大肠杆菌对本品仍然敏感。本品具有高效和长效的特点，是四环素类抗菌药中作用最强的一种。适用于敏感病原体引起的呼吸道、泌尿道、皮肤和软组织感染，以及梅毒、败血症等。

【用法与用量】口服：每次１００ｍｇ，２次／ｄ，首剂加倍。

【不良反应】

１．少数患者有恶心、食欲减退、舌炎及胃肠道菌群失调等。

２．偶见过敏反应，甚至有过敏性休克。

３．妊娠后期伴有严重感染者可能引起肝脏损害。肝肾功能不全者慎用。

４．儿童可出现牙齿黄染及前囟隆起。８岁以下儿童及妊娠后期忌用。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。

【注意事项】参见四环素。【药物相互作用】与四环素类似。

四、酰胺醇类

氯霉素Ｃｈｌｏｒｏｍｙｃｅｔｉｎ

【药代动力学】静脉给药后广泛分布于全身组织和体液，在肝、肾组织中浓度较高，其余依次为肺、脾、心肌、肠和脑组织。可透过血－脑脊液屏障进入脑脊液中，脑膜无炎症时，脑脊液药物浓度为血药浓度的２１％～５０％，脑膜有炎症时，可达血药浓度的４５％～８９％，新生儿及婴儿患者可达５０％～９９％。也可透过胎盘屏障进入胎儿循环，胎儿血药浓度可达母体血药浓度的３０％～８０％。还可透过血眼屏障进入房水、玻璃体液，并可达治疗浓度。尚可分泌至乳汁、唾液、腹水、胸水及滑膜液中。Ｖｄ为０．６～１Ｌ／ｋｇ。蛋白结合率为５０％～６０％。ｔ１／２成人为１．５～３．５ｈ，肾功能损害者为３～４ｈ，严重肝功能损害者ｔ１／２延长（４．６～１１．６ｈ），出生２周内新生儿ｔ１／２为２４ｈ，２～４周者为１２ｈ，大于１个月的婴幼儿为４ｈ。在肝内游离药物的９０％与葡萄糖醛酸结合为无活性的氯霉素单葡萄糖醛酸酯。在２４ｈ内５％～１０％以原形由肾小球滤过排泄，８０％以无活性的代谢产物由肾小管分泌排泄。透析对本品的清除无明显影响。

【作用与用途】有广谱抑菌作用。用于伤寒杆菌、痢疾杆菌、大肠杆菌、流感杆菌、布氏杆菌、脑膜炎球菌、链球菌、肺炎球菌等感染，对多种厌氧菌感染有效，亦可用于立克次体感染。

【用法与用量】口服或静脉滴注：成人每日２～３ｇ，分２次给予；小儿按体重每日２５～５０ｍｇ／ｋｇ，分３～４次给予；新生儿每日不超过２５ｍｇ／ｋｇ，分４次给予。

【不良反应】

１．对造血系统的毒性反应是氯霉素最严重的不良反应。有两种不同表现形式：与剂量有关的可逆性骨髓抑制，常见于血药浓度超过２５μｇ／ｍＬ的患者，临床表现为贫血，并可伴白细胞和血小板减少；与剂量无关的骨髓毒性反应，常表现为严重的、不可逆性再生障碍性贫血。发生再生障碍性贫血者可有数周至数月的潜伏期，不易早期发现。

２．溶血性贫血。可发生在某些先天性葡萄糖－６－磷酸脱氢酶（Ｇ－６－ＰＤ）不足的患者。

３．灰婴综合征。常发生在早产儿或新生儿应用大剂量氯霉素（按体重每日超过２５ｍｇ／ｋｇ）时，类似表现亦可发生在成人或较大儿童应用更大剂量（按体重每日约１００ｍｇ／ｋｇ）时。及早停药，尚可完全恢复。

４．本品长程治疗可诱发出血倾向，可能与骨髓抑制、肠道菌群减少致维生素Ｋ合成受阻、凝血酶原时间延长等均有关。

５．周围神经炎和视神经炎。常在长程治疗时发生，及早停药，常属可逆，也有发生视神经萎缩而致盲者。

６．过敏反应较少见。可致各种皮疹、日光性皮炎、血管神经性水肿。一般较轻，停药后可迅速好转。

７．二重感染。可致变形杆菌、铜绿假单胞菌、金黄色葡萄球菌、真菌等引起的肺、胃肠道及尿路感染。

８．胃肠道反应。可有腹泻、恶心及呕吐等。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。注射液：０．１２５ｇ（２ｍＬ）、０．２５ｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．由于可能发生不可逆性骨髓抑制，本品非必要时不作首选用药，必须用时亦应避免重复疗程使用。

２．肝肾功能损害患者宜避免使用本品，如必须使用时须减量应用，有条件时进行血药浓度监测，使其Ｃｍａｘ在２５μｇ／ｍＬ以下，谷浓度在５μｇ／ｍＬ以下。如血药浓度超过此范围，可增加引起骨髓抑制的危险。

３．在治疗过程中应定期检查血常规，长程治疗者尚须查网织细胞计数，必要时做骨髓检查，以便及时发现与剂量有关的可逆性骨髓抑制。

【药物相互作用】

１．由于本品可导致抗癫痫药（乙内酰脲类）的代谢降低，故可使抗癫痫药（乙内酰脲类）的作用增强或毒性增加。

２．与降血糖药（如甲苯磺丁脲）同用时可增强其降糖作用，因此需调整后者剂量。

３．长期使用含雌激素的避孕药的患者，如同时使用本品，可使避孕的可靠性降低，经期外出血的机会增加。

４．由于本品可具有维生素Ｂ６拮抗剂的作用或使后者经肾排泄量增加，可导致贫血或周围神经炎的发生，因此维生素Ｂ６与本品同用时机体对前者的需要量增加。

５．本品可拮抗维生素Ｂ１２的造血作用，因此两者不宜同用。

６．与某些骨髓抑制药同用时，可增强骨髓抑制作用，如抗肿瘤药物、秋水仙碱、羟基保泰松、保泰松和青霉胺等。同时进行放射治疗时，亦可增强骨髓抑制作用，须调整骨髓抑制剂或放射治疗的剂量。

７．如在术前或术中应用，由于本品对肝药酶的抑制作用，可降低诱导麻醉药阿芬他尼的清除，延长其作用时间。

８．苯巴比妥、利福平等肝药酶诱导剂与本品同用时，可增强其代谢，致使血药浓度降低。

９．与林可霉素类或红霉素类等大环内酯类抗生素合用可发生拮抗作用，因此不宜联合应用。

甲砜霉素Ｔｈｉａｍｐｈｅｎｉｃｏｌ

其他名称：硫霉素。

【药代动力学】口服后吸收迅速而完全，正常人口服４００ｍｇ后２ｈ血药浓度达峰值，为４μｇ／ｍＬ。剂量增加时，血药浓度也相应增高。连续用药在体内无蓄积现象。吸收后在体内广泛分布，以肾、脾、肝、肺等中的含量较多，比同剂量的氯霉素高３～４倍。ｔ１／２约１．５ｈ，肾功能正常者２４ｈ内自尿中排出给药量的７０％～９０％，部分自胆汁中排泄，胆汁中浓度可为血药浓度的几十倍。甲砜霉素在体内不代谢，故肝功能异常时血药浓度不受影响。

【作用与用途】本品是氯霉素的同类物，抗菌谱和抗菌作用与氯霉素相仿，但抗菌活性较氯霉素弱，疗效不如后者。主要用于敏感菌所致的呼吸道、胆道及泌尿道感染。

【用法与用量】口服：成人每日１．５～３ｇ，分３～４次；儿童按体重每日２５～５０ｍｇ／ｋｇ；分４次服。

【不良反应】本品亦可引起造血系统的毒性反应，主要表现为可逆性红细胞生成抑制，白细胞和血小板减少；发生再生障碍性贫血者罕见。其他参见氯霉素。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．患者在治疗过程中应定期检查血常规，疗程较长者尚需检查网织细胞计数，以及时发现血液系统不良反应。

２．肾功能不全者甲砜霉素排出减少，体内可有蓄积倾向，应减量应用。

３．老年患者用药应根据肾功能调整用药剂量。【药物相互作用】与氯霉素类似。

五、糖肽类

糖肽类抗生素属杀菌剂，作用强，不良反应特别是肾毒性较严重，一般不作为一线用药，仅在其他药物无效时才考虑选用。

多黏菌素ＢＰｏｌｙｍｙｘｉｎＢ

【药代动力学】口服不吸收。注射后主要由尿排出，但在１２ｈ内仅排出很少量，以后可达到２０～１００μｇ／ｍＬ浓度。停药后１～３ｄ仍有药物排泄。

【作用与用途】对革兰阴性杆菌，如大肠杆菌、铜绿假单胞菌、副大肠杆菌、肺炎克雷伯杆菌、嗜酸杆菌、百日咳杆菌及痢疾杆菌等有抑制或杀菌作用。临床上主要用于敏感菌引起的感染及铜绿假单胞菌引起的泌尿系统感染、脑膜炎、败血症、烧伤感染及皮肤黏膜感染等。

【用法与用量】

１．静脉滴注成人及儿童肾功能正常者每日１．５～２．５ｍｇ／ｋｇ（一般不超过２．５ｍｇ／ｋｇ），分２次，每１２ｈ滴注一次。每５０ｍｇ本品，以５％葡萄糖注射液５００ｍＬ稀释后滴入。婴儿肾功能正常者可耐受每日４ｍｇ／ｋｇ的用量。

２．肌内注射成人及儿童每日２．５～３ｍｇ／ｋｇ，分次给予，每４～６ｈ用药一次。婴儿每日量可用到４ｍｇ／ｋｇ，新生儿可用到４．５ｍｇ／ｋｇ。

３．鞘内注射（用于铜绿假单胞菌性脑膜炎）ｍＬ药液。成人与２岁以上儿童，每日５ｍｇ，应用３～４ｄ后，改为隔日１次，至少２周，直至脑脊液培养阴性，检验糖量正常。２岁以下儿童，用用生理盐水制备５ｍｇ／２ｍｇ，１次／ｄ，连续３～４ｄ（或者２．５ｍｇ隔日１次），以后用２．５ｍｇ，隔日１次，直到检验正常。

４．滴眼滴眼液浓度１～２．５ｍｇ／ｍＬ。

【不良反应】

１．口服或局部给药不良反应小，因不能吸收，无刺激。

２．大剂量可有胃肠道反应如恶心、呕吐及腹泻。大剂量可引起肾脏损害及神经系统功能紊乱，如口腔周围麻木及水肿，严重者可导致呼吸抑制。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ（１ｍｇ＝１万ｕ）。

【注意事项】

１．对肾脏的损害较多见，肾功能不全者应减量。

２．静脉注射可能导致呼吸抑制，一般不采用。

３．鞘内注射量一次不宜超过５ｍｇ，以防引起对脑膜或神经组织的刺激。

【药物相互作用】

１．避免与肾毒性药物合用。

２．不应与骨骼肌松弛剂、氨基糖苷类抗生素、肌肉松弛作用明显的麻醉药（如恩氟烷）等合用，亦不可同时静脉应用奎宁、镁剂等。

３．与磺胺类药物、利福平、半合成青霉素等合用，用于治疗严重耐药革兰阴性菌感染，效果优于单独应用。

黏菌素Ｃｏｌｉｓｔｉｎ

其他名称：多黏菌素Ｅ（ＰｏｌｙｍｙｘｉｎＥ）。

【药代动力学】口服不吸收。体内过程与多黏菌素Ｂ相同。

【作用与用途】本品为抗革兰阴性杆菌抗生素，具杀菌作用，对大多数革兰阴性杆菌有较强抗菌作用，对铜绿假单胞菌的作用更为显著，对大肠杆菌、沙门菌、痢疾杆菌、流感杆菌、百日咳杆菌、产气杆菌及肺炎杆菌等也有良好的作用。用于治疗大肠杆菌性肠炎和对其他药物耐药的细菌性痢疾。外用于烧伤和外伤引起的铜绿假单胞菌局部感染和耳、眼等部位敏感菌感染。注射已少用。

【用法与用量】

１．口服成人一次５０万～１００万ｕ，３～４次／ｄ；儿童一次２５万～５０万ｕ，３～４次／ｄ。重症时上述剂量可加倍。

２．外用溶液每毫升含本品１万～５万ｕ，生理盐水溶解。

【不良反应】

１．注射给药后对肾脏有损害，可引起蛋白尿、管型尿及血尿，但一般为可逆性。

２．有时可引起神经毒性反应，如头晕、口唇周围及手足麻木、步态不稳等，一般情况下并不严重，停药后可消失。

３．偶有皮疹及药物热等。

４．肌内注射后可有局部红肿疼痛，可酌情加用局麻药，如１％普鲁卡因。

【制剂与规格】片剂：２５万ｕ、５０万ｕ。灭菌粉剂：１００万ｕ，供制备溶液用。

【注意事项】

１．严重肾功能损害者慎用。

２．不宜与其他肾毒性药物合用。

【药物相互作用】磺胺药、甲氧苄啶、利福平和半合成青霉素会增强本品对大肠杆菌、肠杆菌属、肺炎杆菌、铜绿假单胞菌等的抗菌作用。

万古霉素Ｖａｎｃｏｍｙｃｉｎ

其他名称：凡可霉素，Ｖａｎｃｏｃｉｎ。

【药代动力学】吸收后分布广泛。静脉给药０．５ｇ和１ｇ，Ｃｍａｘ为１０～３０μｇ／ｍＬ和２５～５０μｇ／ｍＬ。蛋白结合率中等。成人ｔ１／２为６（４～１１）ｈ，儿童ｔ１／２为２～３ｈ。８０％～９０％的给药量于２４ｈ内由肾脏排泄。

【作用与用途】本品为快效杀菌剂，作用机制为抑制细菌细胞壁蛋白质的合成，使其不易产生耐药性。对各种革兰阳性菌均有良好的抗菌活性；耐甲氧西林金黄色葡萄球菌和肠球菌属均对本品非常敏感，耐药菌株少见；淋球菌对本品也敏感；革兰阴性杆菌对本品耐药。临床仅用于严重革兰阳性球菌感染，特别是耐甲氧西林金黄色葡萄球菌、肠球菌感染，如败血症、肺炎、心内膜炎及骨髓炎等。

【用量与用法】

１．口服（治疗假膜性肠炎）成人每次０．５ｇ，每６ｈ一次（每日量不可超过４ｇ）；儿童酌减。

２．静脉滴注成人每日２ｇ，分２～４次给予；儿童每日量为４０ｍｇ／ｋｇ，分次给予。一般将１次量的药物先用１０ｍＬ灭菌注射用水溶解，再加入到适量等渗盐水或葡萄糖注射液中，静脉滴注持续时间不少于１ｈ。如采取连续滴注给药，则可将１日量药物加到２４ｈ内所用的注射液中给予。

【不良反应】

１．耳毒性、肾毒性严重，与剂量大小有关。大剂量应用、肾功能不全和老年人易发生，应进行血药浓度监测。

２．偶见过敏反应。

３．对血管有刺激性，静脉滴注时可发生恶心、寒战、药物热，所以药物浓度不宜过高、滴注速度不宜过快。

４．可引起神经毒性反应，如口麻、刺痛感、血压剧降等。

【制剂与规格】国产盐酸去甲万古霉素粉针剂：０．４ｇ。进口万古霉素盐酸盐粉针剂：０．５ｇ。片剂：０．１２５ｇ、０．２５ｇ。

【注意事项】

１．本品的结构特殊，与其他抗生素无交叉耐药性。

２．通常不作为一线药物应用。在常用抗菌药物无效或不能应用时（如假膜性肠炎时）应用。

３．输入速度过快，可产生红斑样或荨麻疹样反应，皮肤发红（称为红人综合征），尤以躯干上部为甚。输入药液过浓，可致血栓性静脉炎，应适当控制药液浓度和滴注速度。

４．不可肌内注射，因可致剧烈疼痛。

５．与许多药物，如氯霉素、甾体激素、甲氧苯青霉素等，可产生沉淀反应。含本品的输液中不得添加其他药物。

【药物相互作用】

１．要注意与各种药物的相互作用。与氨基糖苷类、两性霉素Ｂ、阿司匹林及其他水杨酸盐类、注射用杆菌肽及布美他尼、卷曲霉素、卡氮芥、顺铂、环孢素、依他尼酸、巴龙霉素及多黏菌素类药物等合用或先后应用，可增加耳毒性及肾毒性。如必须合用，应监测听力及肾功能，并给予剂量调整。抗组胺药、布克利嗪、赛克利嗪、吩噻嗪类、噻吨类及曲美苄胺等与本品合用时，可能掩盖耳鸣、头昏、眩晕等耳毒性症状。

２．同时使用万古霉素和麻醉药可能出现红斑、类组胺样潮红和过敏反应。

３．本品与碱性溶液有配伍禁忌，遇重金属可发生沉淀。

替考拉宁Ｔｅｉｃｏｐｌａｎｉｎ

其他名称：他格适。

【药代动力学】口服不吸收。肌内注射的生物利用度为９４％。静脉注射后其血清浓度显示出两相的分布（一相快速的分布紧接着是一相较慢的分布），其ｔ１／２分别为０．３ｈ和３ｈ左右。分布后跟随一个缓慢的排泄，其ｔ１／２为７０～１００ｈ。与清蛋白的结合为９０％～９５％。分布很迅速，在肾、支气管、肺和肾上腺可达到很高的浓度。本品似乎可以进入白细胞，不进入红细胞、脑脊液和脂肪。所给予的量超过８０％在１６ｄ内以原形从尿液中排出。肾功能不全的患者，替考拉宁的清除要比肾功能正常的患者慢。

【作用与用途】本品是一种新型糖肽类抗生素。其抑制细胞壁合成的途径与万古霉素一样，系干扰肽聚糖中新的部分的合成过程。本品对厌氧及需氧革兰阳性菌均有抗菌活性。敏感菌有金黄色葡萄球菌和凝固酶阴性葡萄球菌（包括对甲氧西林敏感及耐药菌）、链球菌、肠球菌、单核细胞增多性李斯特菌、细球菌、ＪＫ组棒状杆菌和革兰阳性厌氧菌，后者包括难辨梭状芽孢杆菌和消化球菌。其活性谱范围同万古霉素相似。由于替考拉宁独特的作用机制，很少出现耐替考拉宁的菌株。所以，对青霉素类及头孢菌素类、大环内酯类、四环素和氯霉素、氨基糖苷类和利福平耐药的革兰阳性菌仍对替考拉宁敏感。临床用于敏感菌所致的皮肤和软组织感染、泌尿道感染、呼吸道感染、骨和关节感染、败血症、心内膜炎及持续不卧床腹膜透析相关性腹膜炎。在矫形手术具有革兰阳性菌感染的高危因素时，本品也可作预防用。

【用法与用量】本品既可以静脉注射，也可以肌内注射。可以快速静脉注射，注射时间为３～５ｍｉｎ；或缓慢静脉滴注，滴注时间不少于３０ｍｉｎ。一般每日给药１次，但第１日可以给药２次。对敏感菌所致感染的大多数患者，给药后４８～７２ｈ会出现疗效反应，疗程长短则依据感染的类型、严重程度和患者的临床反应而定。心内膜炎和骨髓炎的疗程则推荐为３周或更长时间。严重感染和中性粒细胞减少的患儿，推荐剂量为１０ｍｇ／ｋｇ，前３剂负荷剂量每１２ｈ静脉注射一次，随后剂量为１０ｍｇ／ｋｇ，静脉或肌内注射，１次／ｄ。对中度感染，推荐剂量为１０ｍｇ／ｋｇ，前３剂负荷剂量每１２ｈ静脉注射一次，随后维持剂量为６ｍｇ／ｋｇ，静脉或肌内注射，１次／ｄ。小于２个月的婴儿：第１日的推荐负荷剂量为１６ｍｇ／ｋｇ，只用一剂，随后为８ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ。静脉滴注时间不少于３０ｍｉｎ。

【不良反应】一般轻微且短暂，很少需要中断治疗，严重不良反应罕见。

１．主要有红斑、局部疼痛、血栓性静脉炎，可能会引起肌内注射部分脓肿。

２．皮疹、瘙痒、发热、僵直、支气管痉挛、过敏反应、过敏性休克、荨麻疹、血管神经性水肿，极少报道发生剥脱性皮炎、中毒性表皮坏死松解症、多形红斑、Ｓｔｅｖｅｎｓ－Ｊｏｈｎｓｏｎ综合征。

３．血清氨基转移酶和（或）血清碱性磷酸酶增高，血清肌酐升高。

４．头晕、头痛、心室内注射时癫痫发作。

５．听力丧失、耳鸣和前庭功能紊乱。

【制剂与规格】粉针剂：２００ｍｇ。

【注意事项】

１．与万古霉素可能有交叉过敏反应，故对万古霉素过敏者慎用。但用万古霉素曾发生“红人综合征”者非本品禁忌证。

２．以前曾有过用本品引起血小板减少，以及听力、血液学、肝和肾毒性方面的报道。应当对听力、血液学、肝和肾功能进行检测，特别是肾功能不全、接受长期治疗，以及用本品期间同时和相继使用可能有耳毒性和（或）肾毒性的其他药物（如氨基糖苷类、多黏菌素、两性霉素Ｂ、环孢素、顺铂、呋塞米和依他尼酸）的患者。肾功能受损者应调整剂量。

３．使用本品，特别是长期使用，或与其他抗生素联合使用，可能会导致不敏感菌的过度生长。

【药物相互作用】本品常与其他类药物同时使用，包括其他抗生素、降压药、麻醉药、治疗心脏病药、降糖药等，但未发现有不良的交叉反应。

六、大环内酯类

大环内酯类抗生素属生长期抑菌剂，本类药物抗菌谱窄，血药浓度较低，仅适用于轻中度感染。近年来由于滥用本类药物，耐药菌株日益增多，不同品种药物之间存在交叉耐药性。

红霉素Ｅｒｙｔｈｒｏｍｙｃｉｎ

其他名称：威霉素，福爱力。

【药代动力学】空腹口服红霉素肠溶片２５０ｍｇ后，３～４ｈ血药浓度达峰值，平均约为０．３μｇ／ｍＬ。吸收后除脑脊液和脑组织外，广泛分布于各组织和体液中，尤以肝、胆汁和脾中的浓度为高。在肾、肺等组织中的浓度可高出血药浓度数倍，在胆汁中的浓度可达血药浓度的１０～４０倍以上；在皮下组织、痰及支气管分泌物中的浓度也较高，痰中浓度与血药浓度相仿；在胸、腹水、脓液等中的浓度可达有效水平。本品有一定量（约为血药浓度的３３％）进入前列腺及精囊中，但不易透过血－脑脊液屏障，脑膜有炎症时脑脊液中浓度仅为血药浓度的１０％左右。可进入胎血和排入母乳中，胎儿血药浓度为母体血药浓度的５％～２０％，母乳中药物浓度可达血药浓度的５０％以上。Ｖｄ为０．９Ｌ／ｋｇ。蛋白结合率为７０％～９０％。游离红霉素在肝内代谢，ｔ１／２为１．４～２ｈ，无尿患者的ｔ１／２可延长至４．８～６ｈ。红霉素主要在肝中浓缩和从胆汁排出，并进行肠肝循环，２％～５％的口服量和１０％～１５％的注入量自肾小球滤过排出，尿中浓度可达１０～１００μｇ／ｍＬ，粪便中也含有一定量。血液透析和腹膜透析后极少被清除，故透析后无须加用。

【作用与用途】对革兰阳性菌如葡萄球菌、各组链球菌、肺炎球菌、梭状芽孢杆菌有较强的抑制作用，但金黄色葡萄球菌易产生耐药性；对军团菌有强大的抗菌活性；对淋球菌、百日咳杆菌、流感杆菌有抑制作用；除脆弱拟杆菌和梭杆菌属外的厌氧菌对本品敏感，对Ｌ型细菌具有良好的抗菌效能；对肺炎支原体、衣原体、立克次体及某些螺旋体也有很好的作用。红霉素是治疗军团菌病、支原体肺炎、衣原体肺炎的首选药物。对青霉素过敏的患者，红霉素常作为替代药物用于治疗革兰阳性球菌引起的扁桃体炎、肺炎、猩红热等。

【用法与用量】口服或静脉滴注：①军团菌病，开始时每日２～３ｇ，加入葡萄糖注射液中缓慢静脉滴注；病情稳定后改为每日１～１．２ｇ，分４次口服。疗程不少于３周，以免复发。②其他，口服每日１～１．２ｇ，分３～４次整片吞服，以免降低疗效。静脉滴注每日１～１．５ｇ，溶于葡萄糖注射液中缓慢给予。

【不良反应】

１．胃肠道反应有腹泻、恶心、呕吐、胃绞痛、口舌疼痛、胃纳减退等，其发生率与剂量大小有关。

２．过敏反应表现为药物热、皮疹、嗜酸性粒细胞增多等，发生率为０．５％～１％。

【制剂与规格】肠溶片剂：０．１ｇ、０．１２５ｇ。粉针剂：０．２５ｇ、０．３ｇ。

【注意事项】

１．红霉素为抑菌性药物，给药应按一定时间间隔进行，以保持体内药物浓度，利于作用发挥。

２．肠溶片应整片吞服，因药粉可受胃酸破坏而降效。幼儿可服用对酸稳定的酯化红霉素。

３．孕妇及哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】

１．β－内酰胺类药物与本品联合应用，一般认为可发生降效作用。

２．本品可阻挠性激素类的肠肝循环，与口服避孕药合用可使之降效。

３．红霉素在酸性溶液中破坏降效，一般不应与低ｐＨ值的葡萄糖溶液配伍。在５％～１０％葡萄糖注射液５００ｍＬ中，添加５％碳酸氢钠注射液０．５ｍＬ使ｐＨ值升到６．０左右，再加红霉素乳糖盐，有助于稳定。

依托红霉素ＥｒｙｔｈｒｏｍｙｃｉｎＥｓｔｏｌａｔｅ

其他名称：无味红霉素，红霉素硫酸月桂酸酯，红霉素丙酸酯十二烷基硫酸盐，严必亭。

【药代动力学】空腹或饭后口服都很快吸收，在胃酸中较稳定。蛋白结合率为９０％～９９％。口服后在胃肠道中分解为红霉素丙酸酯，部分在血液中水解成游离的红霉素而起抗菌作用。口服０．２５ｇ和０．５ｇ的血药峰浓度于２ｈ后到达，分别为１．４μｇ／ｍＬ和４．２μｇ／ｍＬ。其余药代动力学参数同红霉素。

【作用与用途】抗菌谱及适应证同红霉素。

【不良反应】胃肠道不良反应较红霉素轻，肝脏损害较重。其他同红霉素。

【制剂与规格】片剂：０．１２５ｇ。颗粒剂（干糖浆）：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．有肝功能损害者禁用。

２．本品为抑菌剂，可干扰青霉素的杀菌效能，故当需要快速杀菌作用如治疗脑膜炎时，两者不宜联合用药。

３．与氯霉素和林可酰胺类有拮抗作用，不推荐同用。

【药物相互作用】

１．本品可抑制卡马西平和丙戊酸钠等抗癫痫药的代谢，导致后者血药浓度增高而发生毒性反应。

２．与阿芬太尼合用可抑制后者的代谢，延长其作用时间。

３．与阿司咪唑或特非那定等抗组胺药合用可增加心脏毒性。

４．与环孢素合用可使后者血药浓度增加而产生肾毒性。

５．长期服用华法林的患者应用本品时可导致凝血酶原时间延长，从而增加出血的危险性，老年患者尤应注意。两者必须同用时，华法林的剂量宜适当调整，并严密观察凝血酶原时间。

６．除二羟丙茶碱外，本品与黄嘌呤类合用可使氨茶碱的肝清除减少，导致血清氨茶碱浓度升高和（或）毒性反应增加。这一现象在合用６ｄ后较易发生，氨茶碱清除的减少幅度与本品血清峰值成正比。因此在两者合用疗程中和疗程后，黄嘌呤类的剂量应予调整。

７．大剂量本品与耳毒性药物合用，尤其肾功能减退患者可能增加耳毒性。

８．与洛伐他汀合用时可抑制其代谢而使血浓度上升，可能引起横纹肌溶解。

９．与咪达唑仑或三唑仑合用时可减少二者的清除而增强其作用。

琥乙红霉素ＥｒｙｔｈｒｏｍｙｃｉｎＥｔｈｙｌｓｕｃｃｉｎａｔｅ

其他名称：琥珀酸红霉素，乙琥红霉素，红霉素琥珀酯，利君沙。

【药代动力学】本品在肠道中以基质和酯化物的形式被吸收，在体内酯化物部分水解为碱。空腹口服５００ｍｇ后，经０．５～２．５ｈ达血药峰浓度，酯化物及碱二者的总浓度为１５ｍｇ／Ｌ，游离碱为０．６μｇ／ｍＬ。其他药代动力学参数同红霉素。

【作用与用途】琥乙红霉素为酯化红霉素的一种，对胃酸稳定，在体内水解，释放出红霉素而起抗菌作用。抗菌谱及适应证同红霉素。

【用法与用量】口服：每次４００ｍｇ，３次／ｄ。其他同红霉素。

【不良反应】可引起血尿、小儿结膜炎。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。颗粒剂（干糖浆）：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．本品的肝毒性虽较无味红霉素为低，但由于体内红霉素是经肝代谢和排泄的，故肝功能不全者仍应慎用。

２．红霉素可透过胎盘和进入乳汁，毒性虽不大，但在妊娠期与哺乳期内均应慎用。

３．食物对本品的吸收影响不大，故可餐后（或餐前）服用。４．其他参见红霉素。

【药物相互作用】参见依托红霉素。

乙酰螺旋霉素Ａｃｅｔｙｌｓｐｉｒａｍｙｃｉｎ

【药代动力学】本品耐酸，口服吸收好，经胃肠道吸收后脱乙酰基转变为螺旋霉素而起抗菌作用。单剂口服０．２ｇ后２ｈ达血药浓度达峰，为１μｇ／ｍＬ。本品在体内分布广泛，在胆汁、尿液、脓液、支气管分泌物、肺组织及前列腺中的浓度一般较血浓度高，不能透过血－脑脊液屏障。平均ｔ１／２为４～８ｈ。多次给药后体内有蓄积作用。本品主要经粪便排泄，１２ｈ经尿排泄量为给药量的５％～１５％，其中大部分为代谢产物，胆汁中浓度可达血浓度的１５～４０倍。

【作用与用途】抗菌谱与红霉素相似，近年来研究证明，本品进入体内后在组织内浓度较高，抗生素后效应较长，血清ｔ１／２也较长，体内抗菌作用较体外强，不良反应较红霉素少，故重新受到重视。适用于敏感菌引起的呼吸道、胆囊、皮肤和软组织感染。

【用法与用量】口服：每日２～４ｇ，分４次服。

【不良反应】

１．患者对本品耐受性良好，不良反应主要为腹痛、恶心、呕吐等胃肠道反应，常发生于大剂量用药时，程度大多轻微，停药后可自行消失。

２．变态反应极少，主要为药疹。

【制剂与规格】肠溶片剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．由于肝胆系统是乙酰螺旋霉素排泄的主要途径，故严重肝功能不全患者慎用本品。轻度肾功能不全者不需调整剂量，但乙酰螺旋霉素在严重肾功能不全者中的使用尚缺乏资料，故应慎用。

２．如有过敏反应，立即停药。

【药物相互作用】

１．本品不影响氨茶碱等药物的体内代谢。

２．在接受麦角衍生物类药物的患者中，同时使用某些大环内酯类曾出现麦角中毒，目前尚无麦角与乙酰螺旋霉素相互作用的报道，但理论上仍存在这一可能性，因此乙酰螺旋霉素与麦角不宜同时服用。

交沙霉素Ｊｏｓａｍｙｃｉｎ

其他名称：丙酸交沙霉素，角沙霉素，妙沙。【药代动力学】口服吸收迅速，体内分布快而广，脏器组织浓度高。口服本品１ｇ后０．７５～１ｈ达血药峰浓度，为２．７～３．２μｇ／ｍＬ，在房水及前列腺中的浓度分别为０．４μｇ／ｍＬ及４．３ｍｇ／ｋｇ；口服５００ｍｇ后，在尿、骨、牙龈、扁桃体等中的浓度可达０．４３～１３．７μｇ／ｍＬ（ｋｇ）；在胆汁及肺中的浓度高；在吞噬细胞中的浓度是血清浓度的２０倍。患者口服本品后，２～６ｈ痰液中药物浓度为血药浓度的８～９倍，在乳汁中的药物浓度为血药浓度的１／４～１／３，在脐带血和羊水的药物浓度为血药浓度的１／２，但在新生儿和胎儿血中未能检出。不能透过血－脑脊液屏障。主要以代谢物从胆汁排出，尿排泄量少于２０％，ｔ１／２为１．５～１．７ｈ。

【作用与用途】本品为链霉菌Ｓｔｒｅｐｔｏｍｙｃｅｓｎａｒｂｏｎｅｎｓｉｓｖａｒ．Ｊｏｓａｍｙｃｅｔｉｃｕｓ产生的一种大环内酯类抗生素，抗菌谱与红霉素相仿，对葡萄球菌属、链球菌属的抗菌作用较红霉素略差，但对诱导型耐药菌株仍具有抗菌活性；脑膜炎双球菌、百日咳杆菌对本品敏感；对消化球菌、消化链球菌、丙酸杆菌及真杆菌等厌氧菌具良好抗菌作用；胞内病原体如支原体属、衣原体属、军团菌亦对本品敏感。本品不诱导葡萄球菌对大环内酯类药物的耐药性，为非诱导型抗生素。适用于化脓性链球菌引起的咽炎及扁桃体炎，敏感菌所致的鼻窦炎、中耳炎、急性支气管炎及口腔脓肿，肺炎支原体所致的肺炎，敏感细菌引起的皮肤和软组织感染，也可用于对青霉素、红霉素耐药的葡萄球菌引起的感染。

【用法与用量】口服：成人，每日０．８～１．２ｇ，较重感染可增至每日１．６ｇ；小儿，按体重每日３０ｍｇ／ｋｇ。均分３～４次于空腹时服用（餐前１ｈ或餐后３～４ｈ）。

【不良反应】

１．胃肠道反应有腹泻、恶心、呕吐、中上腹痛、口舌疼痛、胃纳减退等，发生率与剂量大小有关。本品的胃肠道反应发生率明显低于红霉素。

２．乏力、恶心、呕吐、腹痛、发热及肝功能异常等肝毒性症状少见，偶见黄疸等。

３．大剂量服用本品，尤其肝肾疾病患者或老年患者，可能引起听力减退，停药后大多可恢复。

４．偶见过敏反应，表现为药物热、皮疹、嗜酸性粒细胞增多等。

５．偶有心律失常、口腔或阴道念珠菌感染。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ、０．２ｇ。散剂：０．２ｇ。

【注意事项】

１．患者对大环内酯类中一种药物（如红霉素）过敏或不能耐受时，对其他大环内酯类药物（如本品）也可过敏或不能耐受。

２．溶血性链球菌感染患者用本品治疗时至少需持续１０ｄ，以防止急性风湿热的发生。

３．肾功能减退患者一般无须减少用量。肝病患者和严重肾功能损害者的剂量应适当减少。

４．因不同细菌对本品的敏感性存在一定差异，故宜作药敏测定。

【药物相互作用】

１．本品不影响肝脏药物代谢酶作用，与茶碱、口服避孕药和环孢素等无配伍禁忌。

２．本品与青霉素类合用时可能干扰后者的杀菌活性。

３．本品对氨茶碱等药物的体内代谢影响不明显。

罗红霉素Ｒｏｘｉｔｈｒｏｍｙｃｉｎ

其他名称：罗力德（Ｒｕｌｉｄ），罗迈新，严迪。【药代动力学】口服吸收好，血药峰浓度高，单剂量口服罗红霉素１５０ｍｇ后约２ｈ达血药峰浓度，为６．６～７．９μｇ／ｍＬ，进食可使生物利用度下降一半。在体内分布广，扁桃体、鼻窦、中耳、肺、痰、前列腺及其他泌尿生殖道组织中的药物浓度均可达有效治疗水平。其蛋白结合率在血药浓度为２．５μｇ／ｍＬ时为９６％。以原形及５种代谢物从体内排出，７．４％自尿液排出。ｔ１／２为８．４～１５．５ｈ。本品主要以原形从粪便中排出。

【作用与用途】抗菌谱及抗菌活性均与红霉素相似。与红霉素相比，本品血药浓度高，血清ｔ１／２长，生物利用度显著优越。老年人使用本品不需调整剂量。因本品不受肝脏微粒体酶影响，故不与其他药物发生相互作用。适用于敏感病原体引起的呼吸道、泌尿道、生殖系统及耳鼻喉感染。

【用法与用量】口服：成人每次１５０ｍｇ，２次／ｄ；幼儿每次２．５～５ｍｇ／ｋｇ，２次／ｄ。空腹服。

【不良反应】与红霉素相似。

【制剂与规格】片剂：１５０ｍｇ。

【注意事项】

１．肝功能不全者慎用。严重肝硬化者的ｔ１／２延长至正常水平２倍以上，如确实需要使用，则一次给药１５０ｍｇ，１次／ｄ。

２．轻度肾功能不全者不需调整剂量，严重肾功能不全者给药时间延长１倍（一次给药１５０ｍｇ，１次／ｄ）。

３．本品与红霉素存在交叉耐药性。

４．食物对本品的吸收有影响，进食后服药会减少吸收，与牛奶同服可增加吸收。

５．服用本品后可影响驾驶及机械操作能力。

【药物相互作用】

１．本品不能与麦角胺、双氢麦角碱、溴隐亭、特非那定、酮康唑及西沙必利配伍使用。

２．本品对氨茶碱的代谢影响小，对卡马西平、华法林、雷尼替丁及其他抗酸药基本无影响。

阿奇霉素Ａｚｉｔｈｒｏｍｙｃｉｎ

其他名称：叠氮红霉素，丽珠奇乐，泰力特。【药代动力学】口服后迅速吸收，生物利用度为３７％。单剂口服０．５ｇ后，ｔｍａｘ为２．５～２．６ｈ，Ｃｍａｘ为０．４～０．４５μｇ／ｍＬ。本品在体内分布广泛，在各组织内浓度可达同期血浓度的１０～１００倍。在巨噬细胞及成纤维细胞内浓度高，前者能将阿奇霉素转运至炎症部位。本品单剂给药后的ｔ１／２为３５～４８ｈ，给药量的５０％以上以原形经胆道排出，给药后７２ｈ内约４．５％以原形经尿排出。本品的血清蛋白结合率随血药浓度的增加而减低，当血药浓度为０．０２μｇ／ｍＬ时，血清蛋白结合率为１５％；当血药浓度为２μｇ／ｍＬ时，血清蛋白结合率为７％。

【作用与用途】与其他大环内酯类药物相比，本品除对革兰阳性菌有较好的抗菌活性外，对某些革兰阴性菌和厌氧菌亦有较好的抗菌作用，如葡萄球菌、肺炎球菌、链球菌、百日咳杆菌、军团菌、流感杆菌、大肠杆菌、沙门菌、卡他布兰汉菌、淋球菌及包括脆弱拟杆菌在内的厌氧菌对本品均敏感，本品对支原体、衣原体也非常有效。适用于敏感病原体引起的口腔、耳鼻喉、下呼吸道、胆道、泌尿道、生殖系统、皮肤和软组织感染。

【用法与用量】

１．口服成人每日５００ｍｇ，分２次口服；儿童每日１０ｍｇ／ｋｇ。

２．静脉滴注２５０ｍｇ加５％葡萄糖注射液或生理盐水１２５～２５０ｍＬ静脉滴注，１２ｈ一次，总疗程５～７ｄ。

【不良反应】

１．服药后可出现腹痛、腹泻（稀便）、上腹部不适（疼痛或痉挛）、恶心、呕吐等胃肠道反应，其发生率明显较红霉素低。

２．偶可出现轻至中度腹胀、头昏、头痛及发热、皮疹、关节痛等过敏反应，过敏性休克和血管神经性水肿、胆汁淤积性黄疸极为少见。

３．少数患者可出现一过性中性粒细胞减少、血清氨基转移酶升高。

【制剂与规格】片剂：１２５ｍｇ、２５０ｍｇ。干混悬剂：１００ｍｇ。粉针剂：５００ｍｇ。

【注意事项】

１．进食可影响阿奇霉素的吸收，故需在饭前１ｈ或饭后２ｈ口服。

２．治疗期间，若患者出现腹泻症状，应考虑假膜性肠炎发生。

３．余同乙酰螺旋霉素。

【药物相互作用】

１．不宜与含铝或镁的抗酸药同时服用，因后者可降低本品的血药峰浓度；必须合用时，本品应在服用上述药物前１ｈ或后２ｈ给予。

２．与茶碱合用时能提高后者在血浆中的浓度，应注意监测血浆茶碱水平。

３．与华法林合用时应注意检查凝血酶原时间。

４．与下列药物同时使用时，建议密切观察患者。地高辛：使地高辛水平升高。麦角胺或双氢麦角碱：出现急性麦角毒性反应，症状是严重的末梢血管痉挛和感觉迟钝。三唑仑：通过减少三唑仑的降解，而使三唑仑的作用与用途增强。细胞色素Ｐ４５０系统代谢药：提高血清中卡马西平、特非那定、环孢素、环己巴比妥、苯妥英的水平。

５．与利福布汀合用会增加后者的毒性。

克拉霉素Ｃｌａｒｉｔｈｒｏｍｙｃｉｎ

其他名称：甲基红霉素。

【药代动力学】口服吸收迅速，生物利用度约５０％，ｔ１／２为５～７ｈ，１０％～１５％代谢成１４－ＯＨ代谢物，肝功能不全者则降低，从尿中排出的原形约２０％，对肝、肾无毒性。

【作用与用途】本品抗菌谱与红霉素相似。对葡萄球菌、肺炎链球菌、化脓性链球菌、卡他球菌、肺炎支原体等有抗菌作用；对流感嗜血杆菌有较优异的作用；１４－ＯＨ代谢物对该菌的作用为母体药物的两倍。临床主要用于敏感菌引起的感染症、毛囊炎、疖肿、丹毒、痈、疏松结缔组织炎、皮下脓肿、聚合性痤疮、肛周脓肿、外伤、手术创伤、咽喉炎、急慢性支气管炎、肺炎、非淋菌性尿道炎、子宫颈炎、鼻窦炎、牙周炎等。

【用量与用法】口服：成人每日４００ｍｇ，分２次服；儿童每日每千克体重１０～１５ｍｇ，分２～３次服。

【不良反应】主要不良反应有腹泻、腹痛、皮疹、头晕，以及氨基转移酶、尿素氮等轻度改变等，停药后上述症状可自行消失。

【制剂与规格】片剂：２００ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇和哺乳期妇女慎用。对大环内酯类药物过敏者禁用。肝肾功能不全者勿用。

２．某些心脏病（包括心律失常、缺血性心脏病、充血性心力衰竭等）患者禁用。

【药物相互作用】与地高辛、茶碱、抗凝药（口服）、氢麦角碱、三唑仑等合用使本品血药浓度上升，作用加强；与卡马西平、环孢素、环己巴比妥、苯妥英钠合用也可因类似阻断代谢，使本品作用加强，应注意调整剂量。

麦迪霉素Ｍｉｄｅｃａｍｙｃｉｎ

其他名称：美地霉素，米地霉素。

【药代动力学】成人口服本品４００ｍｇ，约２ｈ达血药峰浓度，约为１．０ｇ／ｍＬ。广泛分布于各器官中，肝、肺、脾、皮肤及口腔内浓度较高，胆汁中浓度很高，尿中浓度很低。不能透过正常的血－脑脊液屏障。大部分由胆汁经粪排出，１２ｈ尿中排泄量为２％～３％。

【作用与用途】本品是一种大环内酯类抗生素。通过作用于细菌核糖体的５０Ｓ亚基，阻碍细菌蛋白质的合成而发挥作用，为生长期抑菌药。抗菌性能与红霉素相似，对革兰阳性菌和支原体显示很强的抗菌作用，对部分革兰阴性菌如脑膜炎奈瑟菌、淋病奈瑟菌等亦有抗菌作用。主要适用于金黄色葡萄球菌、溶血性链球菌、肺炎球菌等所致的呼吸道感染及皮肤软组织和胆道感染，也可用于支原体肺炎。

【用法与用量】口服：成人每日０．８～１．２ｇ，小儿按体重每日３０～４０ｍｇ／ｋｇ，均分３～４次服用。

【不良反应】１．在正常剂量下本品的肝毒性较小，主要表现为胆汁淤积和暂时性血清ＡＬＴ、ＡＳＴ升高等，一般停药后可恢复。

２．可有药物热、药疹和荨麻疹等。

３．偶见恶心、呕吐、上腹不适、食欲不振等胃肠道反应。

【制剂与规格】肠溶片剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．肝肾功能不全者慎用。

２．本品与其他大环内酯类药物之间有交叉耐药性。

３．本品在ｐＨ值≥６．５时吸收差。

【药物相互作用】本品可抑制茶碱的正常代谢，与茶碱合用时可致茶碱的血药浓度异常升高而致中毒，甚至死亡，故两药合用时应监测茶碱的血药浓度。

吉他霉素Ｋｉｔａｓａｍｙｃｉｎ

其他名称：白霉素。

【药代动力学】注射后吸收迅速，静脉注射２００ｍｇ后，０．５ｈ内血药浓度达６μｇ／ｍＬ，在脏器内分布广泛，在肝和胆汁中浓度很高，在肺、肾等脏器及肌肉组织中的浓度也较血清浓度为高。本品主要经肝胆系统排泄。ｔ１／２约为２ｈ。

【作用与用途】抗菌性能与红霉素相似，对革兰阳性菌有较强的抗菌作用，对葡萄球菌、化脓性链球菌、草绿色链球菌、肺炎链球菌、白喉杆菌、破伤风杆菌、炭疽杆菌等均有作用。对淋球菌、百日咳杆菌等革兰阴性菌也有抗菌作用。对钩端螺旋体、立克次体、支原体等也有效。可作为红霉素的替代品，用于上述敏感菌所致的口咽部、呼吸道、皮肤和软组织、胆道等部位的感染。

【用法与用量】静脉注射：每次０．２～０．４ｇ，２～３次／ｄ，将１次用量溶于２０ｍＬ生理盐水或葡萄糖注射液中，缓慢注射。

【不良反应】本品的胃肠道反应发生率较红霉素低，偶见皮疹和瘙痒。

【制剂与规格】粉针剂：０．２ｇ。

【注意事项】与红霉素有较密切的交叉耐药关系。其他参见红霉素。

七、其他抗生素

林可霉素Ｌｉｎｃｏｍｙｃｉｎ

其他名称：洁霉素（Ｊｉｅｍｙｃｉｎ）。

【药代动力学】口服５００ｍｇ后，吸收迅速，２～４ｈ血药浓度达峰值，对多数革兰阳性菌可维持最低抑菌浓度（ＭＩＣ）达６～８ｈ。肌内注射６００ｍｇ，０．５ｈ血药浓度达峰值，至２４ｈ尚可检出。本品６００ｍｇ加于５％葡萄糖注射液５００ｍＬ中滴注２ｈ，有效血药浓度约可维持１４ｈ。体内分布广，可进入一些主要脏器和组织中，在唾液、痰、骨组织和关节中可达有效浓度，并可透过胎膜和进入乳汁，但不易透过正常人血－脑屏障。ｔ１／２为４～５．４ｈ。少部分自尿排泄，胆汁则是主要排泄途径。

【作用与用途】林可霉素与红霉素结构不同，但作用机制相似，二者抗菌谱亦相近。葡萄球菌、肺炎球菌、溶血性链球菌、白喉杆菌、破伤风杆菌及各种厌氧菌对本品敏感，但肠球菌属、革兰阴性菌对本品耐药。因与红霉素作用相同，故二者合用可产生拮抗作用。适用于敏感菌所致的呼吸道、胆道、皮肤和软组织感染及骨髓炎。

【用法与用量】

１．口服成人一次０．２５～０．５ｇ（活性），３～４次／ｄ；小儿每日３０～５０ｍｇ（活性）／ｋｇ，分３～４次服用。

２．肌内注射成人一次０．６ｇ（活性），２～３次／ｄ（活性）。小儿每日１０～２０ｍｇ（活性）／ｋｇ，分２～３次给药。

３．静脉滴注成人一次０．６ｇ（活性），溶于１００～２００ｍＬ溶液内，滴注１～２ｈ，每８～１２ｈ一次。

【不良反应】

１．可引起消化道反应，如恶心、呕吐等。

２．长期使用可致假膜性肠炎。

３．尚可导致过敏反应，如皮疹、荨麻疹、多形红斑，以及白细胞减少、血小板减少等。

４．可致氨基转移酶升高、黄疸等。

５．尚有耳鸣、眩晕等不良反应。

【制剂与规格】片剂或胶囊剂：０．２５ｇ。注射液：０．６ｇ（２ｍＬ）。粉针剂：０．６ｇ。

【注意事项】

１．不可直接注射，进药速度过快可致心搏暂停和低血压。

２．肝功能不全者慎用。孕妇及哺乳期妇女慎用。新生儿禁用。

【药物相互作用】

１．与吸入性麻醉药同用，神经肌肉阻滞现象可有加强，导致骨骼肌软弱和呼吸抑制或麻痹（呼吸暂停），术中或术后同用应注意。

２．本品具神经肌肉阻滞作用，与抗肌无力药合用时将导致后者对骨骼肌的效果减弱。为控制重症肌无力的症状，在合用的疗程中抗肌无力药的剂量应予调整。

３．氯霉素和红霉素在靶位上均可置换本品，或阻抑后者与细菌核糖体５０Ｓ亚基的结合，故本品不宜与氯霉素和红霉素合用。

４．本品的呼吸抑制作用与阿片类的中枢呼吸抑制作用可因累加现象而有导致呼吸抑制延长或引起呼吸麻痹（呼吸暂停）的可能，故必须对患者进行密切观察或监护。

５．与新生霉素、卡那霉素同瓶静脉滴注时有配伍禁忌。在试管内见到本品与大环内酯类抗生素拮抗。本品也可能影响青霉素及头孢菌素的杀菌作用。

克林霉素Ｃｌｉｎｄａｍｙｃｉｎ

其他名称：氯洁霉素，氯林霉素，克林美，可尔生，金格多那。

【药代动力学】口服的ｔｍａｘ为０．７５～１ｈ，ｔ１／２为２．４～３ｈ，小儿ｔ１／２为２～２．５ｈ，肾功能减退时ｔ１／２稍延长，为３～５ｈ。２４ｈ内１０％由尿排出，３．６％随粪便排出。

【作用与用途】抗菌谱与林可霉素相同，但抗菌作用较强，临床疗效优于后者，细菌对两药有交叉耐药性。本品与红霉素合用有拮抗作用。用于敏感菌所致的呼吸道、胆道、生殖系统、皮肤和软组织感染，以及骨髓炎、败血症。

【用法与用量】口服：①盐酸盐，成人重症感染，一次口服１５０～３００ｍｇ，必要时至４５０ｍｇ，每６ｈ一次；儿童重症感染每日８～１６ｍｇ／ｋｇ，必要时可至２０ｍｇ／ｋｇ，分３～４次用。②棕榈酸酯盐酸盐，供儿童用，重症感染每日８～１２ｍｇ／ｋｇ，极严重可增至每日２０～２５ｍｇ／ｋｇ，分３～４次给药。③磷酸酯注射剂，静脉滴注或肌内注射，成人革兰阳性需氧菌感染，每日０．６～１．２ｇ，厌氧菌感染每日１．２～２．７ｇ，极严重感染可用至每日４．８ｇ，分２～４次用；儿童１月龄以上，重症感染每日１５～２５ｍｇ／ｋｇ，极严重感染可按２５～４０ｍｇ／ｋｇ，分３～４次用。

肌内注射一次不超过０．６ｇ，超过此量应静脉给药。

【不良反应】同林可霉素。

【制剂与规格】片剂或胶囊剂：７５ｍｇ、１５０ｍｇ。注射液：３００ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品与青霉素、头孢菌素类抗生素无交叉过敏反应，可用于对青霉素过敏者。

２．肝肾功能损害者，胃肠疾病如溃疡性结肠炎、局限性肠炎、抗生素相关肠炎患者要慎用。

【药物相互作用】

１．本品具有神经肌肉阻滞作用，可能会提高其他神经肌肉阻滞药的作用。

２．与阿片类镇痛药合用，可能使呼吸中枢抑制现象加重。

３．与新生霉素、卡那霉素、氨苄西林、苯妥英钠、巴比妥盐酸盐、氨茶碱、葡萄糖酸钙及硫酸镁可产生配伍禁忌，与红霉素、氯霉素之间呈拮抗作用，不宜合用。

磷霉素Ｐｈｏｓｐｈｏｍｙｃｉｎ

其他名称：复美欣，美乐力。

【药代动力学】口服磷霉素钙后３０％～４０％可自胃肠道吸收。本品和血浆蛋白不结合，ｔ１／２为１．５～２ｈ，进入体内后组织分布广，以肾组织中浓度为最高，其次为心、肺、肝等组织，在胎儿循环、胆汁、乳汁、骨髓、脓液、脑、房水及支气管分泌物中也有相当浓度；本品也可透过血－脑脊液屏障，炎症时脑脊液浓度可达同时期血药浓度的５０％以上。口服本品后约各有１／３自尿、粪中排泄，肌内注射或静脉注射本品后２４ｈ内９０％由尿中排出。血液透析能清除７０％～８０％的药物，故血液透析后宜加用１次全量。

【作用与用途】本品为广谱抗生素，可抑制细菌细胞壁的早期合成，起杀菌作用。对葡萄球菌、大肠杆菌、志贺菌属及沙雷菌属有较高的抗菌活性；对肺炎球菌、链球菌、肺炎杆菌、变形杆菌及部分厌氧菌也有一定作用；对铜绿假单胞菌作用较弱，但优于羧苄青霉素。因本品结构与其他抗生素不同，故不产生交叉耐药性。适用于敏感菌引起的泌尿道、肠道、皮肤软组织、呼吸道感染及败血症。

【用法与用量】

１．磷霉素钙口服：成人每日２～４ｇ（以磷霉素酸基计，下同）；小儿每日按体重５０～１００ｍｇ／ｋｇ，分３～４次服用。

２．磷霉素钠肌内注射：成人每日２～８ｇ；小儿每日按体重５０～２００ｍｇ／ｋｇ，分３～４次给药。

３．磷霉素钠静脉注射或静脉滴注：成人每日４～１２ｇ，严重感染可加至１６ｇ；小儿每日按体重１００～３００ｍｇ／ｋｇ，分３～４次给药。

【不良反应】

１．上腹部不适、恶心、腹泻、食欲不振。

２．偶可发生皮疹、嗜酸性粒细胞增多。

３．氨基转移酶升高。

【制剂与规格】胶囊剂：０．１ｇ。粉针剂：１ｇ、４ｇ。

【注意事项】

１．磷霉素在体外试验中对腺苷二磷酸（ＡＤＰ）介导的血浆血小板凝聚有抑制作用，剂量加大时更强，但临床应用中尚未见因应用本品而引起出血的报道。

２．磷霉素钙胶囊供口服，因仅部分吸收，且血药浓度较低，故只适用于轻症感染如尿路和肠道感染、皮肤感染等。

３．较大量采用时宜在疗程中测肝功能１～２次。

４．肌内注射磷霉素钠由于疼痛较剧，常需加用局麻药，临床上一般不应用肌内注射给药。

【药物相互作用】

１．本品的体外抗菌活性易受培养液中葡萄糖和（或）磷酸盐的干扰而减弱，加入少量葡萄糖－６－磷酸盐则可增强本品的作用。

２．本品与β－内酰胺类、氨基糖苷等抗生素合用常呈协同作用，并同时减少或延迟细菌耐药性的产生。严重感染时除应用较大剂量外，尚需与上述抗生素合用，用于金黄色葡萄球菌感染宜与红霉素、利福平等合用（最好有体外联合药敏测定作为参考）。

３．本品与一些金属盐可生成不溶性沉淀，勿与钙、镁等盐相配伍。


第二节 合成抗菌药

一、磺胺类

口服及注射用的磺胺药，依其ｔ１／２分为短效磺胺（ｔ１／２约６ｈ）、中效磺胺（ｔ１／２接近１２ｈ）和长效磺胺（ｔ１／２超过２４ｈ）三类。目前临床上常用的为中效磺胺。磺胺类药物的作用机制为与对氨基苯甲酸竞争二氢叶酸合成酶，阻碍二氢叶酸的合成，使四氢叶酸含量下降，从而影响核酸的生成，抑止细菌生长繁殖。磺胺类药物之间有交叉过敏性及交叉耐药性。

磺胺嘧啶Ｓｕｌｆａｐｙｒｉｍｉｄｉｎｅ

其他名称：磺胺哒嗪（Ｓｕｌｆａｄｉａｚｉｎｅ），ＳＤ，法必林。

【药代动力学】口服后易自胃肠道吸收，约可吸收给药量的７０％以上，但吸收较缓慢，给药后３～６ｈ血药浓度达峰值，单次口服２ｇ后，游离药物的Ｃｍａｘ为３０～６０μｇ／ｍＬ。本品的蛋白结合率为３８％～４８％。本品在

体内分布与磺胺异唑相仿，可透过血－脑脊液屏障，脑膜无炎症时，脑脊液中药物浓度约为血药浓度的５０％，脑膜有炎症时，脑脊液中药物浓度可达血药浓度的５０％～８０％。该药的ｔ１／２在肾功能正常者为８～１３ｈ，肾衰竭者ｔ１／２延长，给药后４８～７２ｈ以原形自尿中排出给药量的６０％～８５％。该药物在尿中溶解度低，易发生结晶尿。腹膜透析不能排出本品。血液透析仅中等度清除该药。

【作用与用途】本品通过抑制叶酸的合成而抑制细菌的繁殖，属广谱抑菌剂，是磺胺药中抗菌作用较强的品种之一。为治疗全身感染的中效磺胺，抗菌谱广，对大多数革兰阳性菌和阴性菌均有抑制作用，对脑膜炎双球菌、肺炎链球菌、淋球菌、溶血性链球菌、沙门菌、大肠杆菌的抑制作用较强，能通过血－脑脊液屏障渗入脑脊液。临床主要用于流行性脑脊髓膜炎（以下简称流脑），为治疗流脑的首选药。也可治疗上述敏感菌所致的其他感染。

【用法与用量】

１．口服成人１ｇ／次，２次／ｄ，首次２ｇ；儿童每日１５０ｍｇ／ｋｇ，分４次服用。治疗流脑，成人每日０．１ｇ／ｋｇ，分４次服用；儿童每日０．１～０．２ｇ／ｋｇ。

２．肌内注射成人１～２ｇ／次，３～４次／ｄ；儿童每日０．１～０．２ｇ／ｋｇ，分３～４次给予。

３．静脉注射用量与肌内注射相当，１次／ｄ。

【不良反应】

１．药疹、发热、关节和肌肉疼痛，严重者可致剥脱性皮炎。

２．粒细胞减少、血小板减少、溶血性贫血及血红蛋白尿。

３．黄疸、肝功能障碍，甚至急性重型肝炎。

４．结晶尿、血尿、管型尿。

５．恶心、呕吐、腹泻、食欲不振。

６．头痛、眩晕、乏力、周围神经炎等。

【制剂与规格】片剂：０．５ｇ。注射液：０．４ｇ（２ｍＬ）、１ｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品在体内的代谢产物乙酰化磺胺的溶解度低，易在泌尿道中析出结晶。注射剂为钠盐，遇酸类可析出不溶性结晶，故不宜用５％葡萄糖注射液稀释。空气中的二氧化碳亦可使其析出结晶。

２．磺胺类药物可透过胎盘屏障，并可自乳汁分泌，故孕妇及哺乳期妇女禁用。

３．用药期间多饮水。

【药物相互作用】

１．合用尿碱化药可增加本品在尿中的溶解度，使排泄增多。

２．不能与对氨基苯甲酸同用，对氨基苯甲酸可代替本品被细菌摄取，两者相互拮抗。也不宜与含对氨苯甲酰基的局麻药如普鲁卡因、苯佐卡因、丁卡因等合用。

３．与口服抗凝药、口服降血糖药、甲氨蝶呤、苯妥英钠和硫喷妥钠同用时，上述药物需调整剂量，因本品可取代这些药物的蛋白结合部位，或抑制其代谢，以致药物作用时间延长或毒性发生。

４．与骨髓抑制药同用时可能增强此类药物潜在的不良反应。

５．与避孕药（口服含雌激素者）长时间合用可导致避孕的可靠性减小，并增加经期外出血的机会。

６．与溶栓药合用时可能增大其潜在的毒性作用。

７．与肝毒性药物合用时可能引起肝毒性发生率的增高。

８．与光敏感药物合用时可能发生光敏感的相加作用。

９．不宜与乌洛托品合用，因乌洛托品在酸性尿中可分解产生甲醛，后者可与本品形成不溶性沉淀物，使发生结晶尿的危险性增加。

１０．本品可取代保泰松的血浆蛋白结合部位，两者合用时可增加保泰松的作用。

１１．因本品有可能干扰青霉素类药物的杀菌作用，最好避免与此类药物同时应用。

１２．磺吡酮与本品合用时可减少本品自肾小管的分泌，导致血药浓度升高而持久或产生毒性，因此在应用磺吡酮期间或应用其治疗后可能需要调整本品的剂量。

甲氧苄啶Ｔｒｉｍｅｔｈｏｐｒｉｍ

其他名称：甲氧苄胺嘧啶，ＴＭＰ。

【药代动力学】口服后吸收完全，约可吸收给药量的９０％以上，血药峰浓度在给药后１～４ｈ到达，口服０．１ｇ后血药峰浓度约为１ｍｇ／Ｌ。本品吸收后广泛分布至组织和体液，在肾、肝、脾、肺、肌肉、支气管分泌物、唾液、阴道分泌物、前列腺组织及前列腺液中的浓度均超过血药浓度。本品可透过血－脑脊液屏障，脑膜无炎症时脑脊液药物浓度为血药浓度的３０％～５０％，有炎症时可达５０％～１００％。ＴＭＰ亦可穿过胎盘屏障，胎儿循环中药物浓度接近母体血药浓度。乳汁中本品浓度接近或高于血药浓度。房水中药物浓度约为血药浓度的１／３。本品Ｖｄ为１．３～１．８Ｌ／ｋｇ；蛋白结合率为３０％～４６％；ｔ１／２为８～１０ｈ，无尿时可达２０～５０ｈ。ＴＭＰ主要自肾小球滤过，肾小管分泌排出，２４ｈ可排出给药量的５０％～６０％，其中８０％～９０％以原形排出，而其余部分以代谢物形式排出。平均尿药浓度为９０～１００μｇ／ｍＬ，尿药峰浓度约为２００μｇ／ｍＬ。在酸性尿中本品自尿排泄增加，碱性尿中排出减少。本品少量自胆汁及粪便中（约为给药量的４％）排出。

【作用与用途】本品可阻止细菌核酸和蛋白质的合成，与磺胺药合用可使细菌叶酸合成代谢受到双重抑制，起协同作用，加强抗菌作用，甚至使抑菌作用转为杀菌作用，减少细菌的耐药性。对大肠杆菌、肺炎杆菌、痢疾杆菌、伤寒杆菌有抗菌活性。常与磺胺药联合应用于敏感病原体感染。

【用法与用量】

１．口服成人每次０．１～０．２ｇ，２次／ｄ；儿童每日５～１０ｍｇ／ｋｇ。

２．肌内或静脉注射用量同口服。

【不良反应】

１．由于本品对叶酸代谢的干扰，可产生血液系统不良反应，可出现白细胞减少、血小板减少或高铁血红蛋白性贫血。一般白细胞及血小板减少系轻度，及时停药可望恢复，也可加用叶酸制剂。

２．可发生瘙痒、皮疹，偶可呈严重的渗出性多形红斑。

３．恶心、呕吐、腹泻等胃肠道反应，一般症状轻微。

４．偶可发生无菌性脑膜炎。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。注射液：０．１ｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．肝肾功能损害者慎用。

２．用药期间应定期进行血常规检查，在疗程长、服用剂量大、老年、营养不良及服用抗癫痫药者易出现叶酸缺乏症，如血常规中白细胞或血小板等已有明显减少则需停用本品。

３．本品可空腹服用，如有胃肠道刺激症状时也可与食物同服。

４．如因服用本品引起叶酸缺乏时，可同时服用叶酸制剂，后者并不干扰本品的抗菌活性。

５．如有骨髓抑制征象发生，应立即停用本品，并给予叶酸３～６ｍｇ肌内注射，１次／ｄ，使用３ｄ或根据需要用药至造血功能恢复正常。对长期、过量使用本品者可给予高剂量叶酸并延长疗程。

６．本品可经血液透析清除，故在透析后需补给维持量的全量；腹膜透析对本品自血中清除无影响。

７．若与磺胺甲唑（ＳＭＺ）合用，两者的剂量比为１∶５（ＴＭＰ∶ＳＭＺ）为好。

８．新生儿、早产儿禁用。对本品过敏者禁用。对孕妇、哺乳期妇女必须权衡利弊后决定是否用药。２个月以下婴儿不宜应用本品。老年患者应用本品易出现叶酸缺乏症，用药量应酌减。

【药物相互作用】

１．骨髓抑制剂与本品合用时发生白细胞、血小板减少的机会增多。

２．氨苯砜与本品合用时，两者血药浓度均可升高，氨苯砜浓度的升高可使不良反应增多且加重，尤其是高铁血红蛋白血症的发生。

３．与利福平合用时可明显增加本品清除，血清ｔ１／２缩短。

４．与环孢素合用可增加肾毒性。

５．本品可干扰苯妥英钠的肝内代谢，增加苯妥英钠的ｔ１／２达５０％，并使其清除率降低３０％。

６．与普鲁卡因胺合用时可减少普鲁卡因胺的肾清除，导致普鲁卡因胺及其代谢物乙酰普鲁卡因胺（ＮＡＰＡ）的血浓度增高。

７．与华法林合用时可抑制该药的代谢而增强其抗凝作用。

磺胺甲唑Ｓｕｌｆａｍｅｔｈｏｘａｚｏｌｅ

其他名称：新诺明（Ｓｉｎｏｍｉｎ），ＳＭＺ，磺胺甲基异唑。

【药代动力学】口服后易自胃肠道吸收，吸收完全，约可吸收给药量的９０％以上。但其吸收较缓慢，给药后２～４ｈ血药浓度达高峰，单次口服２ｇ后血中游离药物浓度可达８０～１００μｇ／ｍＬ。本品吸收后广泛分布于肝、肾、消化道、脑等组织，在胸膜液、腹膜液和房水等体液中可达较高药物浓度，也可穿透血－脑脊液屏障，在脑脊液中达治疗浓度，脑膜无炎症时，可达同时期血药浓度的５０％；本品也易进入胎儿血循环。本品Ｖｄ为０．１５Ｌ／ｋｇ。蛋白结合率为６０％～７０％。由于磺胺类药物与胆红素竞争结合血红蛋白，可使血中游离胆红素增高，有引起早产儿、新生儿发生胆红素脑病的可能。严重肾功能损害者本品的蛋白结合率可降低。本品的ｔ１／２在正常肾功能者约为１０ｈ，肾衰竭者增至２０～５０ｈ。肝功能不全者药物代谢作用减退。本品主要自肾小球滤过排泄，部分游离药物可经肾小管重吸收，药物排泄与尿ｐＨ值有关，在碱性尿中排泄增多，少量自粪便、乳汁、胆汁等中排出。本品给药后２４ｈ内自尿中以原形排出给药量的２０％～４０％。腹膜透析不能排出本品，血液透析仅中等度清除该药。

【作用与用途】抗菌谱及抗菌机制同磺胺嘧啶，但抗菌作用较强；对卡氏肺孢子虫作用甚强。对革兰阴性菌如大肠杆菌、肺炎杆菌、变形杆菌、沙门菌属、志贺菌属的抗菌作用差异甚大，耐药菌株日益增多；与ＴＭＰ制成复合制剂称复方新诺明（ＳＭＺｃｏ），疗效提高。本品为治疗卡氏肺孢子虫肺炎的首选药物，也用于敏感菌引起的呼吸道、泌尿道、肠道感染及流行性脑脊髓膜炎。

【用法与用量】口服：①成人，用于治疗一般感染首剂２ｇ，以后每日２ｇ，分２次服用。②小儿，用于治疗２个月以上婴儿及小儿的一般感染。首剂按体重每日５０～６０ｍｇ／ｋｇ（总剂量不超过２ｇ／ｄ），以后每日按５０～６０ｍｇ／ｋｇ，分２次服用。

【不良反应】

１．过敏反应较为常见，可表现为药疹，严重者可发生渗出性多形红斑、剥脱性皮炎和大疱表皮松解萎缩性皮炎等；也可表现为光敏反应、药物热、关节及肌肉疼痛、发热等血清病样反应。

２．中性粒细胞减少或缺乏症、血小板减少症和再生障碍性贫血、溶血性贫血及血红蛋白尿。

３．高胆红素血症和新生儿胆红素脑病。严重者可发生急性重型肝炎。

４．可发生结晶尿、血尿和管型尿。偶有患者发生间质性肾炎或肾小管坏死的严重不良反应。

５．恶心、呕吐、胃纳减退、腹泻、头痛、乏力等，一般症状轻微，不影响继续用药。偶有患者发生难辨梭菌肠炎，此时需停药。

６．甲状腺肿大及功能减退偶有发生。

７．中枢神经系统毒性反应偶可发生，表现为精神错乱、定向力障碍、幻觉、欣快感或抑郁感。

８．磺胺药所致的严重不良反应虽少见，但可致命，如渗出性多形红斑、剥脱性皮炎、大疱表皮松解萎缩性皮炎、暴发性肝坏死、粒细胞缺乏症、再生障碍性贫血等血液系统异常。治疗时应严密观察，当皮疹或其他反应早期征兆出现时即应立即停药。

【制剂与规格】本品与ＴＭＰ制成复合制剂（复方新诺明片）：每片含本品０．４ｇ、ＴＭＰ０．０８ｇ。

【注意事项】

１．对磺胺类药物过敏者禁用。

２．孕妇、哺乳期妇女禁用。２个月以下婴儿禁用。

３．巨幼细胞贫血患者禁用。

【药物相互作用】与磺胺嘧啶相似。

二、喹诺酮类

本类药物可拮抗细菌的ＤＮＡ旋转酶，阻断细菌的ＤＮＡ复制，造成染色体的不可逆损害，从而快速杀菌。喹诺酮类药物与抗生素之间无交叉耐药性。

吡哌酸ＰｉｐｅｍｉｄｉｃＡｃｉｄ

其他名称：ＰＰＡ。

【药代动力学】口服后可部分吸收，单次口服０．５ｇ和１ｇ，服药后１～２ｈ血药浓度达峰值，分别为３．８μｇ／ｍＬ和５．４μｇ／ｍＬ。血浆蛋白结合率为３０％，ｔ１／２为３～３．５ｈ。吸收后在除脑脊液以外的组织体液中分布广泛。本品主要以原形经肾脏排泄，给药后２４ｈ自尿液排出给药量的５８％～６８％，约２０％自粪便排泄，少量药物在体内代谢。

【作用与用途】本品为喹诺酮类抗菌药，通过作用于细菌ＤＮＡ旋转酶，干扰细菌ＤＮＡ的合成，从而导致细菌死亡。对革兰阴性杆菌，如大肠埃希菌、肺炎克雷伯菌、产气肠杆菌、奇异变形杆菌、沙雷菌属、伤寒沙门菌、志贺菌属、铜绿假单胞菌等具抗菌作用。用于敏感革兰阴性杆菌所致的尿路感染、细菌性肠道感染。

【用法与用量】口服：成人一次０．５ｇ，１～２ｇ／ｄ。

【不良反应】本品毒性较低，不良反应主要为恶心、嗳气、上腹部不适、食欲减退、稀便或便秘等胃肠道反应，皮疹或全身瘙痒少见；偶见眩晕、头痛、血清氨基转移酶一过性升高等。上述不良反应均属轻微，停药后可自行恢复。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ、０．５ｇ。

【注意事项】

１．本品可与饮食同服，以减少胃肠道反应。

２．长期应用宜定期监测血常规和肝、肾功能。严重肝肾功能减退者慎用。

３．患中枢神经系统疾病者，如癫痫或有癫痫病史者避免应用，确有指征应用时，宜在严密观察下慎用。

４．禁用于对本品和萘啶酸过敏的患者。

５．孕妇、哺乳期妇女不宜应用。不宜用于小儿及青少年。

【药物相互作用】

１．丙磺舒可抑制本品的肾小管分泌，合用时后者血药浓度升高，ｔ１／２延长。

２．本品可减少咖啡因自肝脏清除，使后者ｔ１／２延长，需避免合用，或监测咖啡因血药浓度。

３．本品可显著降低茶碱的清除，致后者血药浓度升高，易于发生毒性反应，两者不宜合用，如需合用应监测茶碱浓度并调整给药剂量。

４．与庆大霉素、羧苄西林、青霉素等具有协同作用。

诺氟沙星Ｎｏｒｆｌｏｘａｃｉｎ

其他名称：氟哌酸（Ｆｌｏｘａｃｉｎ）。

【药代动力学】空腹时口服吸收迅速但不完全，为给药量的３０％～４０％。广泛分布于各组织、体液中，如肝、肾、肺、前列腺、睾丸、子宫及胆汁、痰液、水疱液、血、尿液等，但未见于中枢神经系统。血清蛋白结合率为１０％～１５％，ｔ１／２为３～４ｈ，肾功能减退时可延长至６～９ｈ。单次口服本品４００ｍｇ和８００ｍｇ，经１～２ｈ血药浓度达峰值，Ｃｍａｘ分别为１．４～１．６μｇ／ｍＬ和２．５μｇ／ｍＬ。肾脏（肾小球滤过和肾小管分泌）和肝胆系统为主要排泄途径，２６％～３２％以原形和小于１０％以代谢物形式自尿中排出，自胆汁和（或）粪便排出占２８％～３０％。尿液ｐＨ值影响本品的溶解度，ｐＨ值为７．５时溶解最少，其他ｐＨ值时溶解增多。

【作用与用途】本品抗菌谱广，尤其是对革兰阴性菌作用强，如大肠杆菌、肺炎杆菌、奇异变形杆菌、沙门菌属、沙雷菌属、志贺菌属、枸橼酸杆菌、阴沟肠杆菌、产气杆菌、流感杆菌、不动杆菌属、铜绿假单胞菌、淋球菌等均有较强的抗菌活性；对金黄色葡萄球菌有一定作用（较庆大霉素强），其他革兰阳性菌对本品耐药。适用于敏感菌所致的泌尿道、呼吸道、肠道、生殖系统、皮肤和软组织及耳鼻喉感染，亦可用于治疗伤寒。

【用法与用量】口服：①大肠埃希菌、肺炎克雷伯菌及奇异变形菌所致的急性单纯性下尿路感染，每次４００ｍｇ，２次／ｄ，疗程３ｄ。②其他病原菌所致的单纯性尿路感染，剂量同上，疗程７～１０ｄ。③复杂性尿路感染，剂量同上，疗程为１０～２１ｄ。④单纯性淋球菌性尿道炎，单次８００～１２００ｍｇ。⑤急性及慢性前列腺炎，每次４００ｍｇ，２次／ｄ，疗程２８ｄ。⑥肠道感染，每次３００～４００ｍｇ，２次／ｄ，疗程５～７ｄ。⑦伤寒沙门菌感染，每日８００～１２００ｍｇ，分２～３次服用，疗程１４～２１ｄ。

【不良反应】

１．胃肠道反应较为常见，可表现为腹部不适或疼痛、腹泻、恶心或呕吐。

２．可有头昏、头痛、嗜睡或失眠。

３．皮疹、皮肤瘙痒，偶可发生渗出性多形红斑及血管神经性水肿。少数患者有光敏反应。

４．偶可发生癫痫发作、精神异常、烦躁不安、意识障碍、幻觉、震颤。

５．偶见间质性肾炎、静脉炎、结晶尿、关节疼痛。

【制剂与规格】胶囊剂：０．１ｇ、０．２ｇ。

【注意事项】

１．对本品及其他喹诺酮类药过敏的患者禁用。

２．本品宜空腹服用，并同时饮水２５０ｍＬ。本品大剂量应用或尿ｐＨ值在７以上时可发生结晶尿。为避免结晶尿的发生，宜多饮水，保持２４ｈ排尿量在１２００ｍＬ以上。肾功能减退者，需根据肾功能调整给药剂量。

３．应用氟喹诺酮类药物可发生中重度光敏反应。应用本品时应避免过度暴露于阳光，如发生光敏反应需停药。

４．葡萄糖－６－磷酸脱氢酶缺乏患者服用本品，极个别可能发生溶血反应。

５．喹诺酮类包括本品可致重症肌无力症状加重，呼吸肌无力而危及生命。重症肌无力患者应用喹诺酮类包括本品应特别谨慎。

６．重度肝功能减退时，如肝硬化腹水，可减少药物清除，血药浓度增高，肝肾功能均减退者尤为明显，均需权衡利弊后应用，并调整剂量。

７．原有中枢神经系统疾病患者，例如有癫痫及癫痫病史者均应避免应用，有指征时需仔细权衡利弊后应用。

８．本品不宜用于孕妇。哺乳妇女应避免应用本品或应用时停止哺乳。本品不宜用于１８岁以下者。

【药物相互作用】

１．尿碱化剂可减少本品在尿中的溶解度，导致结晶尿和肾毒性。

２．本品与茶碱类合用时可导致茶碱类的肝清除明显减少，ｔ１／２延长，血药浓度升高，出现茶碱中毒症状，故合用时应测定茶碱类血药浓度和调整剂量。

３．环孢素与本品合用，可使前者的血药浓度升高，必须监测环孢素血浓度，并调整剂量。

４．本品与抗凝药华法林同用时可增强后者的抗凝作用，合用时应严密监测患者的凝血酶原时间。

５．丙磺舒可减少本品自肾小管分泌约５０％，合用时可因本品血浓度增高而产生毒性。

６．本品与呋喃妥因有拮抗作用，不推荐联合应用。

７．多种维生素，或其他含铁、锌离子的制剂及含铝或镁的抗酸药可减少本品的吸收，建议避免合用，不能避免时在本品服药前２ｈ或服药后６ｈ服用。

８．去羟肌苷可减少本品的口服吸收，因其制剂中含铝及镁，可与氟喹诺酮类螯合，故不宜合用。

９．本品干扰咖啡因的代谢，从而导致咖啡因清除减少，ｔ１／２延长，并可能产生中枢神经系统毒性。

依诺沙星Ｅｎｏｘａｃｉｎ

其他名称：氟啶酸，Ｆｌｕｍａｒｋ，严必妥，立洛星，喜莫比。【药代动力学】口服后吸收完全，相对生物利用度约为９０％。单剂量给药后ｔｍａｘ为１～３ｈ。ｔ１／２为３．３～５．８ｈ，蛋白结合率为１８％～５７％。本品吸收后广泛分布至各组织、体液，组织中的浓度常超过血药浓度而达有效水平。本品主要自肾排泄，４８ｈ内给药量的５２％～６０％以原形自尿中排出，一部分（２０％）在体内代谢。胆汁排泄约１８％。静脉给药０．２ｇ和０．４ｇ，ｔｍａｘ约为１ｈ，Ｃｍａｘ分别为２μｇ／ｍＬ和３～５μｇ／ｍＬ。ｔ１／２为３～６ｈ，蛋白结合率为１８％～５７％。

【作用与用途】抗菌谱与诺氟沙星相似，对肺炎球菌、链球菌及弯曲杆菌有一定作用。因其口服吸收完全，血药浓度高，故体内抗菌作用较诺氟沙星强２～９倍。适应证同诺氟沙星。

【用法与用量】

１．口服每次０．２～０．４ｇ，２次／ｄ。

２．避光静脉滴注成人一次０．２ｇ，２次／ｄ。重症患者最大剂量一日不超过０．６ｇ，疗程７～１０ｄ，治疗中病情显著好转后即可改用口服制剂。

【不良反应】同诺氟沙星。

【制剂与规格】胶囊剂：０．１ｇ、０．２ｇ。注射液：０．２ｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】同诺氟沙星。

【药物相互作用】本品与非甾体抗炎药芬布芬合用时，偶有抽搐发生，因此不宜与芬布芬合用。其他同诺氟沙星。

氧氟沙星Ｏｆｌｏｘａｃｉｎ

其他名称：奥氟沙星，氟嗪酸，泰利必妥（Ｔａｒｉｖｉｄ）。

【药代动力学】口服后吸收完全，相对生物利用度达９５％～１００％。ｔｍａｘ约为１ｈ。食物对本品的吸收影响很少。多次给药后稳态血药浓度约给药后第３日达到。ｔ１／２为４．７～７．０ｈ，蛋白结合率为２０％～２５％。本品吸收后广泛分布至各组织、体液，组织中的浓度常超过血药浓度而达有效水平。本品尚可通过胎盘屏障。本品主要以原形自肾排泄，少量（３％）在肝内代谢。口服２４ｈ内尿中排出给药量的７５％～９０％，尿中代谢物很少。本品以原形自粪便中排出少量，给药后２４ｈ和４８ｈ内累积排出量分别为给药量的１．６％和３．９％。本品也可通过乳汁分泌。

【作用与用途】本品抗菌谱与依诺沙星相似，但抗菌作用强于后者。另外，对结核杆菌亦有杀菌作用。适用于敏感菌引起的呼吸道、泌尿道、胆道、肠道、耳鼻喉、皮肤和软组织感染，可与异烟肼、利福平胶囊合用治疗结核病。

【用法与用量】

１．控制非特异性感染静脉滴注，每次０．２ｇ，２次／ｄ。

２．抗结核治疗每日０．３ｇ，顿服。

【不良反应】同诺氟沙星。

【制剂与规格】片剂：０．０５ｇ、０．１ｇ。注射液：０．２ｇ（１００ｍＬ）。

【注意事项】同诺氟沙星。

【药物相互作用】同诺氟沙星。

左氧氟沙星Ｌｅｖｏｆｌｏｘａｃｉｎ

其他名称：可乐必妥，左克。【药代动力学】口服后吸收完全，相对生物利用度接近１００％。单剂量空腹口服０．１ｇ和０．２ｇ后，Ｃｍａｘ分别达１．３６μｇ／ｍＬ和３．０６μｇ／ｍＬ，ｔｍａｘ约为１ｈ。ｔ１／２为５．１～７．１ｈ。蛋白结合率为３０％～４０％。本品吸收后广泛分布至各组织、体液，在扁桃体、前列腺组织、痰液、泪液、妇女生殖道组织、皮肤和唾液等组织和体液中的浓度与血药浓度之比为１．１～２．１。本品主要以原形自肾排泄，在体内代谢甚少。口服４８ｈ内尿中排出量为给药量的８０％～９０％。本品以原形自粪便中排出少量，给药后７２ｈ内累积排出量少于给药量的４％。

【作用与用途】本品的抗菌谱与诺氟沙星相似，但对金黄色葡萄球菌、肺炎链球菌、化脓性链球菌等革兰阳性菌和肺炎支原体、肺炎衣原体也有抗菌作用，对厌氧菌和肠球菌的作用较差。本品为氧氟沙星的左旋体，其体外抗菌活性约为氧氟沙星的２倍。用途同诺氟沙星相似，尚可用于骨和关节感染、败血症等全身感染。

【用法与用量】

１．口服０．３～０．６ｇ／ｄ，分２～３次。

２．静脉滴注０．３～０．６ｇ／ｄ，分１～２次给予。

【不良反应】同诺氟沙星。由于本品无氧氟沙星的右旋成分，故不良反应较后者少且轻微。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。注射液：０．１ｇ（５０ｍＬ）、０．３ｇ（１００ｍＬ）、０．５ｇ（１００ｍＬ）。

【注意事项】同诺氟沙星。

【药物相互作用】本品与口服降血糖药合用可能会引起血糖失调，因此用药过程中应注意监测血糖浓度，一旦发生低血糖时应立即停用本品，并给予适当处理。其他同诺氟沙星。

环丙沙星Ｃｉｐｒｏｆｌｏｘａｃｉｎ

其他名称：环丙氟哌酸，悉复欢（Ｃｉｆｒａｎ）。【药代动力学】健康人口服盐酸环丙沙星０．２ｇ、０．５ｇ后，其Ｃｍａｘ分别为１．２１μｇ／ｍＬ和２．５μｇ／ｍＬ，ｔｍａｘ为１～２ｈ。广泛分布至各组织、体液（包括脑脊液），组织中的浓度常超过血药浓度，蛋白结合率为２０％～４０％。ｔ１／２为４ｈ。可在肝脏部分代谢，代谢物仍具较弱的活性。口服给药后２４ｈ以原形经肾排出给药量的４０％～５０％，以代谢物形式排出约１５％，同时亦有一部分药物经胆汁和粪便排泄。

【作用与用途】抗菌谱与氧氟沙星相似，尤其是对铜绿假单胞菌和金黄色葡萄球菌的作用明显强于其他喹诺酮类及氨基糖苷类抗生素；对结核杆菌也有杀菌作用。适用于敏感菌引起的呼吸道、泌尿道、胆道、肠道、盆腔、耳鼻喉、骨关节、皮肤和软组织感染，也用于治疗结核病。

【用法与用量】

１．口服每次０．２５～０．５ｇ，２次／ｄ。

２．静脉滴注每次０．２ｇ，２次／ｄ。

【不良反应】同依诺沙星。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ、０．５ｇ。注射液：０．２ｇ（１００ｍＬ）。

【注意事项】同诺氟沙星。

【药物相互作用】同诺氟沙星。

培氟沙星Ｐｅｆｌｏｘａｃｉｎ

其他名称：甲氟哌酸。

【药代动力学】口服吸收迅速而完全，单剂量口服０．４ｇ后，Ｃｍａｘ为５～６μｇ／ｍＬ，有效血药浓度可维持８ｈ。ｔ１／２较长，为１０～１３ｈ。本品吸收后广泛分布至各组织、体液，组织中的浓度都能达到有效浓度，较易透过血－脑脊液屏障。本品主要在肝内代谢，２０％～４０％自肾排泄，尿液中的有效浓度可维持２４ｈ以上。

【作用与用途】抗菌谱与诺氟沙星相似，体外抗菌作用不如诺氟沙星。适用于敏感菌引起的呼吸道、泌尿道、胆道、生殖系统、骨关节、皮肤和软组织感染及化脓性脑膜炎。

【用法与用量】口服或静脉滴注：每次０．４ｇ，１２ｈ一次。

【不良反应】同诺氟沙星。

【制剂与规格】片剂：０．４ｇ。粉针剂：０．４ｇ。

【注意事项】同诺氟沙星。

【药物相互作用】同诺氟沙星。

氟罗沙星Ｆｌｅｒｏｘａｃｉｎ

其他名称：多氟沙星。

【药代动力学】口服后吸收迅速而完全，健康志愿者单次口服０．１ｇ、０．２ｇ、０．４ｇ后，Ｃｍａｘ分别可达１．６μｇ／ｍＬ、２．９μｇ／ｍＬ和５．１μｇ／ｍＬ，ｔ１／２为９．９～１１．６ｈ。本品在体内有少量代谢物。血浆蛋白结合率为２３％，能广泛分布于各组织中。本品在多数组织中的浓度接近或高于同时期血药浓度，但中枢神经系统中浓度很低。本品主要随尿排泄，口服后７２ｈ内尿中排出８６％，其中７５％为原药，少部分由胆汁排泄，随粪便排出量仅占３％。

【作用与用途】本品抗菌谱与诺氟沙星相似，对铜绿假单胞菌及金黄色葡萄球菌均有良好抗菌作用，对军团菌、支原体、衣原体也有较强作用。临床适用于敏感病原体引起的系统及局部感染。

【用法与用量】

１．口服０．４～０．５ｇ，１次／ｄ。

２．静脉滴注０．２～０．４ｇ／次，１次／ｄ，加入５％葡萄糖注射液２５０～５００ｍＬ中缓慢避光滴注。

【不良反应】同诺氟沙星。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ、０．２ｇ。粉针剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】同诺氟沙星。

【药物相互作用】

１．去羟肌苷制剂中含有的铝及镁可与氟喹诺酮类螯合，不宜合用。

２．尿碱化剂可减低本品在尿中的溶解度，导致结晶尿和肾毒性。

３．丙磺舒可延迟本品的排泄，使本品血浓度增高而产生毒性。

４．含铝或镁的抗酸药可减少本品口服吸收，建议避免同服，不能避免时宜在本品服用前２ｈ或服用后６ｈ服用。

洛美沙星Ｌｏｍｅｆｌｏｘａｃｉｎ

【药代动力学】单次空腹口服本品２００ｍｇ后，１～１．５ｈ达血药浓度峰值，为（２．２９±０．５８）μｇ／ｍＬ。本品体内分布广，组织穿透性好，在皮肤、痰液、扁桃体、前列腺、胆囊、泪液、唾液和牙龈等组织药物浓度均达到或高于血药浓度。ｔ１／２为６～７ｈ，本品主要通过肾脏以原形随尿液排泄，在４８ｈ内有７０％～８０％随尿排出。

【作用与用途】抗菌谱与抗菌活性均与氧氟沙星相似，作用时间长是其特点。适用于敏感菌引起的泌尿道、呼吸道、肠道感染。

【用法与用量】口服：０．１～０．２ｇ，２次／ｄ；或０．４ｇ，１次／ｄ。疗程１４ｄ。

【不良反应】同诺氟沙星。

【制剂与规格】片剂或胶囊剂：０．１ｇ、０．２ｇ。

【注意事项】参见氧氟沙星。

司帕沙星Ｓｐａｒｆｌｏｘａｃｉｎ

其他名称：司氟沙星，司巴沙星，海正立特。

【药代动力学】健康成人空腹单次口服本品０．４ｇ，服药后４ｈ左右达血药峰浓度，ｔ１／２约为１６ｈ，口服后主要在小肠吸收，在胃内几乎不吸收。血浆蛋白结合率为４２％～４４％。高龄者单次口服１５０ｍｇ，Ｃｍａｘ为１．７２μｇ／ｍＬ，平均ｔ１／２约为２６ｈ。本品口服吸收后体内分布广泛，主要分布于胆囊（约为血药浓度的７倍），其次为皮肤、前列腺、子宫、卵巢、耳、鼻、喉组织、痰液、前列腺液、尿液及乳汁（约为血药浓度的１．５倍）；再次为唾液、泪液（约为血药浓度的０．７～０．８倍）；最低为房水及脊髓液。健康成人单次口服本品２００ｍｇ后７２ｈ，用药量的１２％以原形及２９％以葡萄醛酸共轭物从尿中排泄，５１％以原形从粪便中排泄。

【作用与用途】本品为广谱抗菌药，对革兰阳性细菌包括金黄色葡萄球菌、表皮葡萄球菌、化脓性链球菌、肺炎链球菌、尿肠球菌有明显抗菌作用；对革兰阴性菌大肠埃希菌、克雷伯菌属、沙门菌属、志贺菌属、副溶血弧菌、变形杆菌属、肠杆菌属、假单胞菌属、不动杆菌属、奈瑟菌属（淋病奈瑟菌等）亦具有很好的抗菌作用。本品还对支原体、衣原体、军团菌、厌氧菌包括脆弱拟杆菌和分枝杆菌属也有很好的抗菌作用。本品的作用机制是抑制细菌ＤＮＡ合成过程中的ＤＮＡ旋转酶的作用而起杀菌作用。

本品可用于由敏感菌引起的轻、中度感染，包括：呼吸系统感染，如急性咽炎、急性扁桃体炎、中耳炎、鼻旁窦炎、支气管炎、支气管扩张合并感染、肺炎等。肠道感染：如细菌性痢疾、伤寒、感染性肠炎、沙门菌肠炎等。胆道感染，如胆囊炎、胆管炎等。泌尿生殖系统感染：如膀胱炎、肾盂肾炎、前列腺炎、淋病奈瑟菌性尿道炎、非淋病奈瑟菌性尿道炎、子宫附件炎、子宫内感染、子宫颈炎、前庭大腺炎等及由溶脲脲原体、沙眼衣原体所致的泌尿生殖道感染。皮肤和软组织感染，如脓疱疮、聚合性痤疮、毛囊炎、疖、痈、丹毒、疏松结缔组织炎、淋巴结炎、淋巴管炎、皮下脓肿、汗腺炎、乳腺炎、外伤及手术伤口感染等。口腔科感染，如牙周组织炎、牙冠周炎、腭炎等。

【用法与用量】口服：成人每次０．１～０．３ｇ，最多不超过０．４ｇ，１次／ｄ，疗程一般５～１０ｄ，可据病种及病情适当增减疗程。

【不良反应】

１．消化系统反应如恶心、呕吐、食欲缺乏、上腹部不适、软便、腹泻、腹胀、便秘、血便、口腔炎等。

２．过敏反应如皮疹、发热、局部发红、水肿、瘙痒、水疱、红斑、光敏反应、充血等。

３．中枢神经系统头痛、头昏、烦躁、失眠、痉挛、震颤等。

４．实验室检查ＡＳＴ、ＳＬＴ、ＡＬＰ、ＬＤＨ、ＢＵＮ、γ－ＧＴ、血肌酐及总胆红素升高，也可致嗜酸性粒细胞增多及白细胞、红细胞、血红蛋白和血小板降低等；国外有ＱＴ间期轻度延长的报道。

５．其他偶见肌腱炎、假膜性肠炎、间质性肺炎、休克、过敏综合征（呼吸困难、水肿、声音嘶哑、潮红、瘙痒症等）、Ｓｔｅｖｅｎｓ－Ｊｏｈｎｓｏｎ综合征、低血糖、麻木感、不舒服感、疲倦感等。

【制剂与规格】片剂或胶囊剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．光敏患者慎用或禁用。对喹诺酮类药物过敏者、孕妇、哺乳期妇女、１８岁以下患者禁用。

２．用药期间，应尽可能避免接触日光、暴晒。若有光敏症状产生，如皮疹、瘙痒、水疱等，必须立即停药，并给予适当治疗。

３．肝肾功能异常者应慎用或适当降低剂量。有癫痫史及其他中枢神经系统疾病者慎用。可能有ＱＴ间期延长的患者，如心脏病（心律失常、缺血性心脏病等）、低钾血症、低镁血症患者，服用抗心律失常药物者等，应慎用本品。高龄者慎用本品，若使用应适当降低用量。

４．与牛奶、食物同服不影响本品的吸收。

５．服用本品后分枝结核杆菌检查可能呈假阳性。

【药物相互作用】

１．本品与含有铝、镁、铁的抗酸药和硫糖铝合用时，可降低本品的吸收，从而降低疗效，若需服用应间隔４ｈ。

２．本品与茶碱、咖啡因、华法林、西咪替丁合用时不影响后者血浆浓度。

３．与地高辛、丙磺舒合用不影响本品的药代动力学。

４．服用本品４ｈ后才可服用含金属离子的营养剂和含锌、铁、钙的药物。

５．本品不宜与阿司咪唑、特非那定、西沙必利、红霉素、喷他脒、吩噻嗪、三环类抗抑郁药、丙吡胺、胺碘酮合用。

加替沙星Ｇａｔｉｆｌｏｘａｃｉｎ

【药代动力学】口服吸收良好，且不受饮食因素影响，绝对生物利用度为９６％，口服１～２ｈ后达血药峰浓度。在临床推荐剂量范围内，Ｃｍａｘ和ＡＵＣ随剂量成比例增加。口服本品２００ｍｇ至８００ｍｇ，连续１４ｄ，药代动力学呈线性和非时间的依赖性。每日１次连续用药，第３日时可达血药稳态浓度。４００ｍｇ每日１次口服，其稳态血药浓度峰值和谷值分别约为４μｇ／ｍＬ和０．４μｇ／ｍＬ。蛋白结合率约为２０％，与浓度无关。广泛分布于组织和体液中。唾液中药物浓度与血浆浓度相近，而在胆汁、肺泡巨噬细胞、肺实质、肺表皮细胞层、支气管黏膜、窦黏膜、阴道、宫颈、前列腺液、精液等靶组织的药物浓度高于血浆浓度。本品无酶诱导作用，不改变自身和其他合用药物的清除代谢。本品在体内代谢低，主要以原形经肾脏排出。口服本品后４８ｈ，药物原形在尿中的回收率达７０％以上，而其乙二胺和甲基乙二胺代谢物在尿中的浓度不足摄入量的１％。本品平均ｔ１／２为７～１４ｈ。本品口服或静脉注射后，粪便中原药回收率约５％，提示本品也可经胆道和肠道排出。

【作用与用途】本品为８－甲氧氟喹诺酮类外消旋化合物，体外具有广谱的抗革兰阴性和阳性微生物的活性，其Ｒ－和Ｓ－异构体抗菌活性相同。其抗菌作用是通过抑制细胞的ＤＮＡ旋转酶和拓扑异构酶Ⅳ，从而抑制细胞ＤＮＡ的复制、转录和修复过程。体外试验和临床使用结果均表明，本品对以下微生物的大多数菌株具有抗菌活性。革兰阳性菌：金黄色葡萄球菌（仅限于对甲氧西林敏感的菌株）、肺炎链球菌（对青霉素敏感的菌株）；革兰阴性菌：大肠杆菌、流感和副流感嗜血杆菌、肺炎克雷伯菌、卡他莫拉菌、淋病奈瑟菌、奇异变形杆菌；其他微生物：肺炎衣原体、嗜肺性军团杆菌、肺炎支原体。用于治疗下列敏感菌株引起的感染：慢性支气管炎急性发作、急性鼻窦炎、社区获得性肺炎、单纯性和复杂性泌尿道感染、肾盂肾炎、男性非复杂性尿道感染、女性非复杂性宫颈和直肠感染。

【用法与用量】静脉滴注：每次４００ｍｇ，１次／ｄ。用５％葡萄糖注射液或生理盐水溶解并稀释成２ｍｇ／ｍＬ后方可使用。静脉滴注与口服片剂具生物等效，疗程中可根据医生决定，由静脉给药改为口服片剂，无须调整剂量。肾功能不全者采用单剂４００ｍｇ治疗单纯性尿路感染或淋病，或每日２００ｍｇ、连用３ｄ治疗单纯性尿路感染时，无须调整本品剂量。

【不良反应】临床试验中所见不良反应多属轻度，主要见于静脉给药局部和胃肠道及神经系统，包括静脉炎、恶心、呕吐、腹泻、头痛及眩晕等。

【制剂与规格】片剂：２００ｍｇ。注射液：２００ｍｇ（１００ｍＬ）。

【注意事项】

１．对喹诺酮类药物过敏者、糖尿病患者、１８岁以下患者禁用。孕妇应避免使用本品，哺乳期妇女使用时暂停哺乳。

２．本品可使ＱＴ间期延长。ＱＴ间期延长、低血钾或急性心肌缺血患者应避免使用本品。本品不宜与Ⅰａ类（如奎尼丁、普鲁卡因胺）或Ⅲ类（胺磺酮、索他洛尔）抗心律失常药物合用；正在使用可引起ＱＴ间期延长药物（如西沙必利、红霉素、三环类抗抑郁药）的患者慎用本品。

３．喹诺酮类药物可引起中枢神经系统异常，如紧张、激动、失眠、焦虑、颅内压增高等。对患有或疑有中枢神经系统疾病的患者，如严重脑动脉粥样硬化、癫痫或存在癫痫发作因素等，应慎用本品。本品可能会引起眩晕和轻度头痛，从事驾驶汽车等机械化作业或从事其他需要精神神经系统警觉或协调活动的患者应慎用。

４．与其他喹诺酮药物一样，已见症状性高血糖和低血糖的报道，通常发生于合用口服降糖药（如格列本脲）或使用胰岛素的糖尿病患者。

５．如果患者在接受本品治疗时有疼痛感，出现炎症反应或肌腱断裂等应停用本品，在未明确排除肌腱炎或肌腱断裂前，患者应休息，并停止体育锻炼。肌腱断裂在喹诺酮类治疗中或治疗后均可发生。

６．应避免过度日光或人工紫外线照射。如果出现晒伤样反应或发生皮肤损伤，应及时就诊。

７．肾功能不全患者使用本品应注意调整剂量。

８．本品必须采用无菌方法稀释和配制。在稀释和使用前必须查看有无颗粒状内容物，一旦发现肉眼可见颗粒状物则应弃去不用。本品仅供单次使用，故配制后未用完部分应弃去。严禁将其他制剂加入含本品的瓶中静脉滴注，也不可将其他静脉制剂与本品经同一静脉输液通道使用。如果同一静脉输液通道用于滴注不同的药物，在使用本品前后必须用与本品和其他药物相溶的溶液冲洗通道。如果本品与其他药物联合作用，则必须按本品和该合用药物的推荐剂量和方法分别分开给药。

９．本品静脉滴注时间不可少于６０ｍｉｎ，严禁快速静脉滴注或肌内、鞘内、腹腔内或皮下用药。

【药物相互作用】

１．与丙磺舒合用，可减缓加替沙星经肾排除。

２．硫酸亚铁、含铝或镁制酸剂和去羟基苷（地丹诺辛，惠妥兹）与本品合用，可使本品的生物利用度降低。而在服用硫酸亚铁，含锌、镁、铁等饮食补剂（如多种维生素），或含铝（镁）抗酸药或去羟基苷前４ｈ服用本品，不影响本品的药代动力学过程。

３．牛奶、碳酸钙、西咪替丁、茶碱、华法林、格列本脲或咪达唑仑与本品同时服用未见发生相互作用。

４．与地高辛同时服用，未见加替沙星药代动力参数发生明显改变，但在部分受试者发现地高辛血药浓度升高。

５．非甾体类抗炎镇痛药物与喹诺酮类药物同时使用，可能会增加中枢神经系统刺激症状和抽搐发生的危险性。

莫西沙星Ｍｏｘｉｆｌｏｘａｃｉｎ

其他名称：拜复乐。

【药代动力学】口服后迅速、几乎完全被吸收。绝对生物利用度总计约９１％。在５０～１２００ｍｇ单次剂量和每日０．６ｇ连服１０ｄ的药代动力学呈线性，３ｄ内达稳态。口服０．４ｇ后０．５～４ｈ达到峰值３．１ｍｇ／Ｌ。每日一次０．４ｇ口服后达到稳态时其峰浓度和谷浓度分别为３．２ｍｇ／Ｌ和０．６ｍｇ／Ｌ。与食物同服能稍延长ｔｍａｘ约２ｈ，并降低Ｃｍａｘ约１６％，吸收程度保持不变。因此，本品给药不受进食影响。单剂量０．４ｇ静脉滴注１ｈ后，在滴注结束时血药浓度达峰值约为４．１ｍｇ／Ｌ，与口服相比，平均增加了２６％。反映药物暴露的ＡＵＣ约为３９ｍｇ·ｈ／Ｌ，与绝对生物利用度约为９１％的口服给药暴露（３５ｍｇ·ｈ／Ｌ）相比略高。多剂量静脉给药（滴注１ｈ），每日０．４ｇ给药的稳态峰、谷浓度分别为４．１～５．９μｇ／ｍＬ及０．８４μｇ／ｍＬ。在给药间隔内稳态药物暴露比首剂约高３０％，输液１ｈ后观测到患者的稳态血药浓度为４．４μｇ／ｍＬ。本品可以很快分布到血管外间隙。ＡＵＣ大（６ｍｇ·ｈ／Ｌ），Ｖｓｓ约为２Ｌ／ｋｇ。唾液中药物浓度比血药浓度高。在０．０２～２ｍｇ／Ｌ范围的体外和体内试验表明，无论药物浓度如何，蛋白结合率均约为４５％，主要与血浆清蛋白结合。由于蛋白结合率低，游离药物Ｃｍａｘ＞１０倍ＭＩＣ。本品在下列组织中浓度高：如肺（肺泡液、肺泡巨噬细胞、支气管组织）、窦（筛小房、上颌窦、鼻息肉）和炎症损伤部位（斑蝥疱疹液），其总药物浓度超过血药浓度，药物在组织间液有很高的游离药物浓度（唾液、肌肉内、皮下）。本品经过第二阶段的生物转化后经过肾脏和胆汁或粪便以原形和硫化物（Ｍ１）、葡萄糖醛酸盐（Ｍ２）的形式排出。Ｍ１和Ｍ２只是人体内的相关代谢产物，均无微生物活性。平均ｔ１／２约为１２ｈ。本品的原形和第二阶段的代谢产物在达到平衡后几乎能完全回收，回收率为９６％～９８％，且与给药途径无关，没有发生氧化代谢的迹象。肾功能受损的患者（包括肌酐清除率≤３０ｍＬ／ｍｉｎ／１．７３ｍ２）和慢性透析，如血液透析和持续性不卧床腹膜透析的患者的莫西沙星药代动力学无明显改变。

【作用与用途】本品是广谱和具有抗菌活性的８－甲氧基氟喹诺酮类抗菌药。在体外显示出对革兰阳性菌、革兰阴性菌、厌氧菌、抗酸菌和非典型微生物，如支原体、衣原体和军团菌有广谱抗菌活性。抗菌作用机制与同类药物相同。其杀菌曲线表明，莫西沙星具有浓度依赖性的杀菌活性，最低杀菌浓度和最低抑菌浓度基本一致。对β－内酰胺类和大环内酯类抗生素耐药的细菌本品亦有效，与其他喹诺酮类之间存在交叉耐药。但是，一些对其他喹诺酮类耐药的革兰阳性菌和厌氧菌对莫西沙星敏感。适用于成人（≥１８岁）上呼吸道和下呼吸道感染，如急性鼻窦炎、慢性支气管炎急性发作、社区获得性肺炎，以及皮肤和软组织感染。

【用法与用量】

１．口服每次４００ｍｇ，１次／ｄ。服用时间不受饮食影响。

２．静脉滴注每次４００ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】绝大多数的不良反应为轻中度，由于不良反应导致不能使用本品治疗的患者为３．６％。常见不良反应如下。

１．全身症状腹痛、头痛。

２．消化系统口干、恶心、腹泻、呕吐、消化不良，肝功能化验异常。

３．呼吸系统呼吸困难、哮喘。

４．神经系统失眠、眩晕、幻觉、人格解体、紧张、运动失调、兴奋、健忘症、失语症、情绪不稳定。

５．心血管系统合并低钾血症的患者ＱＴ间期延长、心动过速、高血压、心悸。

６．血液和淋巴系统白细胞减少、凝血酶原减少、嗜酸细胞增多。

７．代谢和营养高血糖、高血脂、高尿酸血症、淀粉酶增加。

８．其他味觉倒错。

【制剂与规格】片剂：４００ｍｇ。注射液：４００ｍｇ（２５０ｍＬ）。

【注意事项】

１．由于缺乏患有肝功能严重损伤患者使用本品的药代动力学和药效动力学的数据，不推荐该药在这类患者中使用。

２．极少数病例会在首次服用后导致发生威胁生命的过敏性休克。应停用并给予治疗。

３．余同加替沙星。

【药物相互作用】

１．莫西沙星与抗酸药、抗反转录药物、矿物质和多种维生素同时服用会因为与这些物质形成多价螯合物而减少药物的吸收，这将导致血浆中的药物浓度比预定值低。因此，抗酸药、抗反转录药物，以及其他含有镁、铝和其他矿物质如铁等的制剂需要在口服莫西沙星４ｈ前或２ｈ后服用。

２．与雷尼替丁同时服用不会影响莫西沙星的吸收特性。

３．当给予高剂量钙补充剂时，仅观察到吸收率稍有减少，而吸收范围保持不变故不具有临床意义。

４．莫西沙星对稳态时的茶碱的药代动力学无影响，提示莫西沙星对ＣＹＰ１Ａ２无影响。当服用莫西沙星治疗时，达到稳态的茶碱浓度未升高。因此，服用莫西沙星时不必调整茶碱的用量。

５．据观察，莫西沙星与华法林同时服用未发现对凝血酶原时间和凝血的其他参数有影响。

６．莫西沙星与口服避孕药同时服用未发现有相互作用。

７．格列本脲和莫西沙星同时服用未发现有相互作用。

８．莫西沙星与伊曲康唑同时服用时伊曲康唑的暴露（ＡＵＣ）仅少量改变。伊曲康唑对莫西沙星的药代动力学无显著性影响。当服用伊曲康唑时同时给予莫西沙星不需要调整剂量，反之亦然。

９．莫西沙星对地高辛的药代动力学没有严重影响，反之亦然。

１０．肠外给予吗啡，同时服用莫西沙星，并不减少口服莫西沙星的生物利用度，且峰浓度仅稍有下降（１７％）。

１１．在一项观察溴丙胺太林（普鲁本辛）对肾脏排泄功能影响的研究中，未发现对莫西沙星的全身清除和肾脏清除有明显影响。因此，当这两种药同时服用时不必调整剂量。

１２．同时口服活性炭及４００ｍｇ莫西沙星能减少后者的全身利用，在体内能阻止８０％药物吸收。药物过量时，利用活性炭能在吸收早期阻止药物的进一步全身暴露。

１３．莫西沙星与下列药合用不排除有延长ＱＴ间期的效应：西沙必利、红霉素、抗精神病药和三环类抗抑郁药。应慎重与这些药物合用。

三、硝基咪唑类

甲硝唑Ｍｅｔｒｏｎｉｄａｚｏｌｅ

其他名称：灭滴灵。

【药代动力学】口服吸收良好（＞８０％），２５０ｍｇ或５００ｍｇ口服，经１～２ｈ血清药物浓度达峰值，分别为６μｇ／ｍＬ和１２μｇ／ｍＬ。静脉滴注本品１５ｍｇ／ｋｇ，以后每６ｈ滴注７．５ｍｇ／ｋｇ，血浆药物浓度达稳态时峰浓度为２５μｇ／ｍＬ，谷浓度可达１８μｇ／ｍＬ。本品在体内分布广泛，可进入唾液、乳汁、肝脓肿的脓液中，也可进入脑脊液（正常人脑脊液中的浓度可达血浓度的５０％）。在体内，经侧链氧化或与葡萄糖醛酸结合而代谢，有２０％药物则不经代谢。其代谢物也有一定活性。甲硝唑及其代谢物大部分由尿排泄（占总量的６０％～８０％），少量由粪排出（６％～１５％）。ｔ１／２约为８ｈ。

【作用与用途】甲硝唑以前用于治疗原虫感染，如阿米巴病、滴虫病、贾第虫病等。近来发现它对革兰阴性及阳性厌氧菌，如脆弱拟杆菌、梭形杆菌属、梭状芽孢杆菌属、消化球菌和消化链球菌等，均有强大杀菌作用，但放线菌属、丙酸杆菌、乳酸杆菌对本品耐药。本品对需氧菌无抗菌作用。用于治疗敏感厌氧菌引起的口腔、消化道、腹腔、呼吸道、皮肤和软组织、骨关节、脑膜感染及败血症，也用来预防消化道、腹腔、妇科、闭塞性脉管炎、复杂外伤等术后的厌氧菌感染。

【用法与用量】

１．厌氧菌感染每日０．６～１．２ｇ，分３次口服；静脉滴注首次１５ｍｇ／ｋｇ，以后７．５ｍｇ／ｋｇ，每８～１２ｈ一次，疗程７～１０ｄ；预防厌氧菌感染从术前一天开始每次０．４ｇ，３次／ｄ，口服。２．阿米巴病每日１．２～２．４ｇ，分３次口服；治疗肠道阿米巴病用药７ｄ，肠道外２０ｄ。

３．滴虫病每日０．８ｇ，分４次口服，疗程７ｄ。

４．贾第虫病每日１．２ｇ，分３次口服，疗程５～１０ｄ。

【不良反应】较轻。

１．可见恶心、呕吐、食欲减退、腹痛、腹泻，偶有荨麻疹、瘙痒、肢体麻木及感觉异常等。如发现有中枢神经中毒症状，如头痛、神经衰弱、运动失调等，应立即停药。

２．可诱发白色念珠菌病，必要时可并用抗念珠菌药。

３．可致血常规改变，如白细胞减少等。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ。注射液：０．５ｇ（１００ｍＬ）、０．５ｇ（２５０ｍＬ）。

【注意事项】

１．精神病患者、孕妇、哺乳期妇女、有活动性中枢神经系统疾病患者禁用。

２．用药期间及停药后１周内禁饮酒，以免发生戒酒样反应。

３．肝病患者或肾功能障碍者应减量使用。

４．用药期间应减少钠盐摄入量，如食盐过多，可引起水钠潴留。

【药物相互作用】

１．本品能增强华法林等抗凝药物的作用。

２．与土霉素合用可干扰甲硝唑清除阴道滴虫的作用。

替硝唑Ｔｉｎｉｄａｚｏｌｅ

其他名称：甲硝磺酰咪唑。

【药代动力学】口服后吸收完全，健康女性单剂量口服２ｇ后ｔｍａｘ为２ｈ，Ｃｍａｘ为５１μｇ／ｍＬ。替硝唑排泄缓慢，口服２ｇ后２４ｈ、４８ｈ及７２ｈ血药浓度分别为１９．０μｇ／ｍＬ、４．２μｇ／ｍＬ及１．３μｇ／ｍＬ。口服每日给药１ｇ，血药浓度可维持在８μｇ／ｍＬ以上。替硝唑在体内分布广泛，在生殖器官、肠道、腹部肌肉、乳汁中可达较高浓度，在肝脏、脂肪中的浓度低，在胆汁、唾液中的浓度与同期血药浓度相仿，对血－脑脊液屏障的穿透性较甲硝唑高，脑膜无炎症时脑脊液中的浓度为同期血药浓度的８０％，这与替硝唑的脂溶性较高有关。替硝唑可通过胎盘屏障，在胎儿及胎盘中可达高浓度。蛋白结合率为１２％。在肝脏代谢，单剂量口服０．２５ｇ后约１６％以原形从尿中排出。ｔ１／２为１１．６～１３．３ｈ，平均为１２．６ｈ。

【作用与用途】本品抗菌谱同甲硝唑，对脆弱拟杆菌及梭状杆菌属的作用强于后者，对梭状芽孢杆菌属的作用弱于后者，对阿米巴、滴虫亦有较高活性。临床适应证同甲硝唑。

【用法与用量】治疗厌氧菌感染：口服，首次２ｇ，以后０．５～１ｇ，２次／ｄ；静脉滴注，４００～８００ｍｇ，２次／ｄ。

【不良反应】少而轻微。

１．恶心、呕吐、腹泻、食欲减退。

２．皮疹、瘙痒、血管神经性水肿。

３．罕见头痛、疲倦、静脉炎。

【制剂与规格】注射液：０．４ｇ（２００ｍＬ）。片剂：０．２５ｇ、０．５ｇ。

【注意事项】

１．对本品或吡咯类药物过敏患者及有活动性中枢神经疾病和血液病者禁用。

２．动物实验或体外测定发现本品具致癌、致突变作用，但在人体中尚缺乏资料。如疗程中发生中枢神经系统不良反应，应及时停药。

３．本品可干扰丙氨酸氨基转移酶、乳酸脱氢酶、三酰甘油、己糖激酶等的检验结果，使其测定值降至零。

４．用药期间不应饮用含乙醇的饮料，因可干扰乙醇的氧化过程，引起体内乙醛蓄积，导致双硫仑样反应，患者可出现腹部痉挛、恶心、呕吐、头痛、面部潮红等症状。

５．肝功能减退者本品代谢减慢，药物及其代谢物易在体内蓄积，应予减量，并做血药浓度监测。

６．本品可自胃液持续清除，某些放置胃管做吸引降压者，可引起血药浓度下降。

７．血液透析时，本品及代谢物迅速被清除，故应用本品不需减量。

８．念珠菌感染者应用本品，其症状会加重，需同时给抗真菌治疗。本品对阿米巴包囊作用不大，宜加用杀包囊药物。治疗阴道滴虫病时，需同时治疗其性伴侣。

９．本品可透过胎盘迅速进入胎儿循环。本品对胎儿的影响尚无足够和严密的对照观察，因此妊娠３个月内应禁用。３个月以上的孕妇只有具备明确指征时才选用本品。本品在乳汁中浓度与血中浓度相似，故哺乳期妇女应避免使用。若必须用药，应暂停哺乳，并在停药３ｄ后方可哺乳。

【药物相互作用】

１．本品能抑制华法林和其他口服抗凝药的代谢，加强它们的作用，引起凝血酶原时间延长。

２．与苯妥英钠、苯巴比妥等诱导肝药酶的药物合用时，可加快本品代谢，使血药浓度下降，并使苯妥英钠排泄减慢。

３．与西咪替丁等抑制肝药酶活性的药物合用时，可减慢本品在肝内的代谢及其排泄，延长本品的ｔ１／２，应根据血药浓度测定的结果调整剂量。

４．与土霉素合用时，土霉素可干扰本品清除阴道滴虫的作用。

奥硝唑Ｏｒｎｉｄａｚｏｌｅ

其他名称：氯丙硝唑，滴比露（Ｔｉｂｅｒｏｌ），潇然。【药代动力学】口服易经胃肠道吸收，１．５ｇ单剂量口服用药在２ｈ内就达到约为３０μｇ／ｍＬ的最大血浆浓度，２４ｈ后降到９μｇ／ｍＬ，４８ｈ后降到２．５μｇ／ｍＬ。也经阴道吸收，据报道，局部使用５００ｍｇ奥硝唑阴道栓剂后１２ｈ，Ｃｍａｘ为５μｇ／ｍＬｔ１／２为１４ｈ，血浆蛋白结合率小于１５％，广泛分布于。组织和体液中，包括脑脊液。在肝中代谢，在尿中主要以轭合物和代谢物排泄，少量在粪便中排泄。已报道单剂量口服本品后５ｄ消除率为８５％，尿中６３％，粪便中２２％。胆汁排泄在奥硝唑及其代谢物的消除中约占４．１％。

【作用与用途】本品为硝基咪唑类衍生物，其发挥抗微生物作用的机制可能是通过其分子中的硝基，在无氧环境中还原成氨基或通过自由基的形成，与细胞成分相互作用，从而导致微生物的死亡。用于治疗由脆弱拟杆菌、狄氏拟杆菌、卵圆拟杆菌、多形拟杆菌、普通拟杆菌、梭状芽孢杆菌、真杆菌、消化球菌和消化链球菌、幽门螺杆菌、黑色素拟杆菌、梭杆菌、二氧化碳噬纤维菌、牙龈拟杆菌等敏感厌氧菌所引起的多种感染性疾病，包括：①腹部感染：腹膜炎、腹内脓肿、肝脓肿等。②盆腔感染：子宫内膜炎、子宫肌炎、输卵管或卵巢脓肿、盆腔软组织感染、嗜血杆菌阴道炎等。③口腔感染：牙周炎、尖周炎、冠周炎、急性溃疡性牙龈炎等。④外科感染：伤口感染、表皮脓肿、褥疮溃疡感染、疏松结缔组织炎、气性坏疽等。⑤脑部感染：脑膜炎、脑脓肿。⑥败血症、菌血症等严重厌氧菌感染等。也用于术前预防感染和术后厌氧菌感染的治疗。治疗消化系统严重阿米巴虫病，如阿米巴痢疾、阿米巴肝脓肿等。

【用法与用量】

１．静脉滴注每瓶滴注时间不少于３０ｍｉｎ。用量如下：术前术后预防用药，成人术前１～２ｈ静脉滴注１ｇ，术后１２ｈ静脉滴注０．５ｇ，术后２４ｈ静脉滴注０．５ｇ。治疗厌氧菌引起的感染，成人起始剂量为０．５～１ｇ，以后每１２ｈ静脉滴注０．５ｇ。治疗严重阿米巴病，起始剂量为０．５～１ｇ，然后每１２ｈ０．５ｇ，连用３～６ｄ。儿童剂量为每日２０～３０ｍｇ／ｋｇ，每１２ｈ静脉滴注一次。

２．口服成人每次５００ｍｇ，２次／ｄ，早、晚各服１次。

【不良反应】本品通常具有良好的耐受性，用药期间可能会出现下列反应：轻度胃部不适、恶心、口腔异味、头晕、困倦、眩晕、皮疹、瘙痒、白细胞减少等。

【制剂与规格】注射液：０．２５ｇ（５ｍＬ）。片剂：０．２５ｇ、０．５ｇ。

【注意事项】

１．禁用于对硝基咪唑类药物过敏的患者；禁用于脑和脊髓发生病变的患者，癫痫患者；禁用于器官硬化症、造血功能低下、慢性酒精中毒患者。

２．肝损伤患者用药每次剂量与正常用量相同，但用药间隔时间要加倍，以免药物蓄积。

３．使用过程中，如有异常神经症状反应立即停药，并进一步观察治疗。

４．妊娠早期（妊娠头３个月）和哺乳期妇女慎用。儿童慎用。建议３岁以下儿童不用。

【药物相互作用】

１．同其他硝基咪唑类药物相比，本品对乙醛脱氢酶无抑制作用。

２．本品能抑制抗凝药华法林的代谢，使其ｔ１／２延长，增强抗凝药的药效，当与华法林同用时，应注意观察凝血酶原时间并调整给药剂量。

四、硝基呋喃类

硝基呋喃类药物是一类人工合成的具有广谱抗菌作用的药物，作用机制为干扰细菌酶系，抑制乙酰辅酶Ａ，引起细菌糖代谢紊乱，抑制细菌生长。

硝基呋喃妥因Ｎｉｔｒｏｆｕｒａｎｔｏｉｎ

其他名称：呋喃坦啶（Ｆｕｒａｄａｎｔｉｎ），硝呋妥因。

【药代动力学】本品微晶型在小肠内迅速而完全地吸收，大结晶型的吸收较缓。与食物同服可增加两种结晶型的生物利用度。血清中药物浓度甚低，尿中的浓度较高。本品可透过胎盘和血－脑脊液屏障。血清蛋白结合率为６０％。ｔ１／２为０．３～１ｈ。肾小球滤过为主要排泄途径，少量自肾小管分泌和重吸收。３０％～４０％迅速以原形经尿排出，大结晶型的排泄较慢。本品亦可经胆汁排泄，并经透析清除。

【作用与用途】对革兰阳性菌如葡萄球菌、肠球菌属及革兰阴性菌的大肠杆菌、痢疾杆菌、伤寒杆菌均有一定抗菌活性；对肺炎杆菌、变形杆菌多耐药；对铜绿假单胞菌无效。适用于敏感菌引起的泌尿道感染，但对上尿路感染疗效不佳。

【用法与用量】口服：每次０．１ｇ，３～４次／ｄ，尿正常后再用３ｄ，疗程不超过２周。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、食欲减退和腹泻等胃肠道反应较常见。

２．皮疹、药物热、粒细胞减少、肝炎等变态反应亦可发生，有葡萄糖－６－磷酸脱氢酶缺乏者尚可发生溶血性贫血。

３．头痛、头昏、嗜睡、肌痛、眼球震颤等神经系统不良反应偶可发生，多属可逆，严重者可发生周围神经炎，原有肾功能减退或长期服用本品的患者易于发生。

４．偶可引起发热、咳嗽、胸痛、肺部浸润和嗜酸性粒细胞增多等急性肺炎表现，停药后可迅速消失，重症患者采用皮质激素可能减轻症状。

５．长期服用６个月以上的患者，偶可引起间质性肺炎或肺纤维化，应及早停药并采取相应治疗措施。

【制剂与规格】肠溶片剂：０．０５ｇ、０．１ｇ。

【注意事项】

１．新生儿、足月孕妇、肾功能减退者及对呋喃类药物过敏者禁用。

２．本品宜与食物同服，以减少胃肠道刺激。

３．葡萄糖－６－磷酸脱氢酶缺乏症、周围神经病变、肺部疾病患者慎用。

【药物相互作用】

１．可导致溶血的药物与呋喃妥因合用时，有增加溶血反应的可能。

２．与肝毒性药物合用有增加肝毒性反应的可能；与神经毒性药物合用，有增加神经毒性的可能。

３．丙磺舒和苯磺唑酮均可抑制呋喃妥因的肾小管分泌，导致后者的血药浓度增高和（或）血清半衰期延长，而尿中浓度则见降低，疗效亦减弱，丙磺舒等的剂量应予调整。

呋喃唑酮Ｆｕｒａｚｏｌｉｄｏｎｅ

其他名称：痢特灵。

【药代动力学】口服仅吸收５％，成人顿服１ｇ，血药浓度为１．７～３．３μｇ／ｍＬ，但在肠道内保持较高的药物浓度。部分被吸收的药物随尿排出。

【作用与用途】本品对葡萄球菌、肠球菌属、大肠杆菌、沙门菌属、志贺菌属、弯曲菌属、霍乱弧菌均有抗菌作用；对贾第虫、滴虫有抑制作用。临床适用于治疗细菌性痢疾、肠炎，也可用于霍乱、滴虫病、贾第虫病等。近年来也用其治疗胃炎、消化性溃疡等。

【用法与用量】口服：每次０．１ｇ，３～４次／ｄ，症状消失后再用２ｄ；治疗贾第虫需７～１０ｄ。

【不良反应】主要有恶心、呕吐、腹泻、头痛、头晕、药物热、皮疹、肛门瘙痒、哮喘、直立性低血压、低血糖、肺浸润等，偶可出现溶血性贫血、黄疸及多发性神经炎。

【制剂与规格】片剂：０．０２５ｇ、０．１ｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用。孕妇及哺乳期妇女禁用。新生儿禁用。

２．一般不宜用于支气管哮喘患者。

３．口服本品期间饮酒，则可引起双硫仑样反应，故服药期间和停药后５ｄ内禁止饮酒。

４．葡葡糖－６－磷酸脱氢酶缺乏者可致溶血性贫血。

【药物相互作用】

１．与三环类抗抑郁药合用可引起急性中毒性精神病，应予避免。

２．本品可增强左旋多巴的作用。

３．拟交感胺、富含酪胺的食物、食欲抑制药、单胺氧化酶抑制药等可增强本品作用。


第三节 抗分枝杆菌药

一、抗结核药

抗结核药可分为杀菌药和抑菌药两大类，前者包括异烟肼、利福平两个全杀菌药及链霉素和吡嗪酰胺两个半杀菌药；后者包括乙胺丁醇等。抗结核治疗必须坚持“早期、联用、适量、规律、全程”的原则。

异烟肼Ｉｓｏｎｉａｚｉｄｅ

其他名称：ＩＮＨ，雷米封（Ｒｉｍｉｆｏｎ）。

【药代动力学】口服吸收快而完全，１～２ｈ血药浓度达峰值。广泛分布于全身体液和组织，包括脑脊液和胸水中。穿透力强，可渗入关节腔，胸、腹水及纤维化或干酪化的结核病灶中，也易透入细胞内作用于已被吞噬的结核杆菌。异烟肼主要在肝内代谢，由乙酰化酶乙酰化为乙酰异烟肼和异烟酸等，最后与少量原形药一同从肾排出。由于乙酰化酶的表现型与人种有明显关系，异烟肼的代谢分为快、慢两种代谢型。前者尿中乙酰化异烟肼较多，后者尿中的游离异烟肼较多。白种人中慢代谢型占５０％～６０％；中国人中慢代谢型约占２５．６％，快代谢型约占４９．３％。快代谢型的ｔ１／２为０．５～１．５ｈ。连续每日给药情况下，两种代谢型疗效无大差异；如用间歇疗法，则快代谢型疗效低于慢代谢型。慢代谢型不良反应较少见。

【作用与用途】本品为治疗结核病的首选药物，适用于各种类型的结核病，如肺、淋巴、骨、肾、肠等结核，结核性脑膜炎、胸膜炎及腹膜炎等。为了预防和延缓耐药性的产生，应与其他一线抗结核药联合应用。对急性粟粒性结核和结核性脑膜炎应增大剂量，必要时采用静脉滴注。异烟肼可用于预防与活动性肺结核患者接触的人群。

【用法与用量】

１．口服①预防：成人０．３ｇ／ｄ，顿服；小儿每日按体重１０ｍｇ／ｋｇ，一日总量不超过０．３ｇ，顿服。②治疗：成人与其他抗结核药合用，按体重每日５ｍｇ／ｋｇ，最高０．３ｇ；或每日１５ｍｇ／ｋｇ，最高９００ｍｇ。每周２～３次。小儿按体重每日１０～２０ｍｇ／ｋｇ，每日不超过０．３ｇ，顿服。某些严重结核病（如结核性脑膜炎）患儿，每日按体重可高达３０ｍｇ／ｋｇ（一日量最高５００ｍｇ），但要注意肝功能损害和周围神经炎的发生，顿服，结核性脑膜炎时剂量可增至６００ｍｇ。

２．静脉滴注急性血行播散型肺结核或结核性脑膜炎时，每日１０～１５ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】

１．治疗量的异烟肼不良反应少，毒性小，可有头痛、眩晕等轻微反应。较大剂量（每日超过６ｍｇ／ｋｇ）常见外周神经炎、四肢感觉异常、反射消失、肌肉轻瘫和精神失常等，因而有癫痫、嗜酒、精神病史者慎用。这些症状与维生素Ｂ６缺乏有关。其发生机制可能是异烟肼与维生素Ｂ６结构相似，而竞争同一酶系或结合成腙，由尿排泄，降低了维生素Ｂ６的利用，引起氨基酸代谢障碍，而产生周围神经炎。而维生素Ｂ６缺乏时谷氨酸生成γ－氨基丁酸（ＧＡＢＡ）出现障碍，使中枢抑制性递质ＧＡＢＡ减少，产生中枢兴奋、失眠、烦躁不安，甚至惊厥、诱发精神分裂症和癫痫发作。同服维生素Ｂ６可治疗或预防之。

２．大剂量异烟肼可引起氨基转移酶暂时性升高。因此，用药期间应定期检查肝功能，一旦发现肝炎，严禁继续使用。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。注射液：１００ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．对乙硫异烟胺、吡嗪酰胺、烟酸或其他与本品化学结构相似的药物过敏者也可能对本品过敏。

２．有精神病、癫痫病史、肝功能损害、严重肾功能损害者应慎用。

３．如疗程中出现视神经炎症状，应立即进行眼部检查，并定期复查。

４．异烟肼中毒时可用大剂量维生素Ｂ６对抗。

５．本品可穿过胎盘，导致胎儿血药浓度高于母体血药浓度。动物实验证实异烟肼可引起死胎，在人类中虽未证实有问题，但孕妇应用时必须充分权衡利弊。在新生儿用药时应密切观察不良反应。

６．异烟肼在乳汁中浓度可达１２μｇ／ｍＬ，与血药浓度相近，虽然在人类中尚未证实有问题，哺乳期间应用仍应充分权衡利弊。如用药则宜停止哺乳。

【药物相互作用】

１．含铝抗酸药可延缓并减少异烟肼口服后的吸收，使血药浓度减低，故应避免两者同时服用，或在口服抗酸药前至少１ｈ服用异烟肼。

２．抗凝药（如香豆素或茚满二酮衍生物）与异烟肼同时应用时，由于抑制了抗凝药的酶代谢，使抗凝作用增强。

３．与环丝氨酸同服时可增加中枢神经系统不良反应（如头昏或嗜睡），需调整剂量，并密切观察中枢神经系统毒性征象，尤其对于从事需要灵敏度较高的工作的患者。

４．利福平与异烟肼合用时可增加肝毒性的危险性，尤其是已有肝功能损害者或为异烟肼快乙酰化者，因此在疗程的头３个月应密切随访有无肝毒性征象出现。

５．与肾上腺皮质激素（尤其泼尼松龙）合用时，可增加异烟肼在肝内的代谢及排泄，导致后者血药浓度减低而影响疗效，在快乙酰化者更为显著，应适当调整剂量。

６．与阿芬太尼合用时，由于异烟肼为肝药酶抑制剂，可延长阿芬太尼的作用；与双硫仑合用可增强其中枢神经系统作用，产生眩晕、动作不协调、易激惹、失眠等症状；与安氟醚合用可增加具有肾毒性的无机氟代谢物的形成。

７．与乙硫异烟胺或其他抗结核药合用，可加重后二者的不良反应。与其他肝毒性药合用可增加本品的肝毒性，因此宜尽量避免。

８．不宜与酮康唑或咪康唑合用，因可使后二者的血药浓度降低。

９．异烟肼与苯妥英钠或氨茶碱合用时可抑制后二者在肝脏中的代谢，从而导致苯妥英钠或氨茶碱血药浓度增高，故与后二者先后应用或合用时，苯妥英钠或氨茶碱的剂量应适当调整。

１０．与对乙酰氨基酚合用时，由于异烟肼可诱导肝细胞色素Ｐ４５０，使前者形成毒性代谢物的量增加，可增加肝毒性及肾毒性。

１１．与卡马西平同时应用时，异烟肼可抑制其代谢，使卡马西平的血药浓度增高，而引起毒性反应；卡马西平可诱导异烟肼的肝脏代谢，使具有肝毒性的中间代谢物增加。

异烟腙Ｉｓｏｎｉａｚｏｎｅ

【药代动力学】口服后迅速自胃肠道吸收，并分布于全身组织和体液中，包括脑脊液、胸水、腹水、皮肤、肌肉、乳汁和干酪样组织，并可穿过胎盘屏障。蛋白结合率仅０～１０％。口服１～２ｈ血药浓度可达峰值，但４～６ｈ后血药浓度根据患者的乙酰化快慢而不一，快乙酰化者ｔ１／２为０．５～１．６ｈ，慢乙酰化者为２～５ｈ，肝肾功能损害者可能延长。代谢主要在肝脏中乙酰化成无活性代谢产物，其中有的具有肝毒性。乙酰化的速率由遗传所决定。慢乙酰化者常有肝脏Ｎ－乙酰转移酶缺乏，未乙酰化的异烟腙可被部分结合。本品主要经肾排泄（约７０％），在２４ｈ内排出，大部分为无活性代谢物。快乙酰化者中９３％以乙酰化型从尿液中排出，慢乙酰化者为６３％。快乙酰化者尿液中７％的异烟腙呈游离或结合型，而慢乙酰化者则为３７％。本品易通过血－脑脊液屏障，亦可从乳汁排出，少量可自唾液、痰液和粪便中排出。相当量的异烟腙可经血液透析与腹膜透析清除。

【作用与用途】本品是一种具有杀菌作用的合成抗菌药，只对分枝杆菌，主要是生长繁殖期的细菌有效。其作用机制尚未阐明，可能为抑制敏感细菌分枝菌酸的合成而使细胞壁破裂。本品系异烟肼的衍生物，抗结核菌作用弱于异烟肼，但肝毒性亦较小，仅用于肝功能损害无法使用异烟肼的结核病。

【用法与用量】口服：每次０．２～０．５ｇ，３次／ｄ。

【不良反应】偶有眩晕、头痛、心区疼痛、皮炎、排尿困难、恶心、呕吐、食欲不振等。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．心绞痛、心功能不全、肝功能减退者忌用，神经炎、癫痫患者慎用。

２．本品与异烟肼有交叉耐药性。

【药物相互作用】与异烟肼相同。

利福平Ｒｉｆａｍｐｉｃｉｎ

其他名称：甲哌利福霉素，Ｒｉｆａｍｐｉｎ，ＲＦＰ。

【药代动力学】口服吸收可达９０％～９５％，血药浓度于１～２ｈ达峰。本品易渗入机体组织、体液（包括脑脊液）中。口服常用剂量后，有效浓度约可维持６ｈ。Ｖｄ约为１．６Ｌ／ｋｇ。在肝中代谢，主要代谢物仍具有抗菌活性。体内药物多自胆汁中排泄，约１／３由尿排泄，尿中药物浓度可达治疗水平。ｔ１／２为２～５ｈ。本品有酶促作用，反复用药后，药物代谢（包括首关效应）加强，约在２周后，ｔ１／２可缩短为２ｈ。

【作用与用途】本品对结核杆菌具杀菌作用，亦为全杀菌药。对肺炎军团菌、衣原体、脑膜炎球菌、流感嗜血杆菌、表皮链球菌、金黄色葡萄球菌也有一定的作用。对麻风杆菌具强大的抗菌活性。适用于各脏器、各类型的结核病，也用于红霉素疗效不佳的军团菌肺炎，是抗结核化疗的必需药物。

【用法与用量】口服：①肺结核及其他结核病，成人一次０．４５～０．６ｇ，１次／ｄ。于早饭前服，疗程半年左右；１～１２岁儿童每次１０ｍｇ／ｋｇ，２次／ｄ；新生儿每次５ｍｇ／ｋｇ，２次／ｄ。②其他感染，一日量为０．６～１ｇ，分２～３次给予，饭前１ｈ服用。

【不良反应】

１．对肝脏有一定毒性。

２．胃肠道反应如恶心、呕吐、腹痛、腹泻。

３．过敏反应如皮疹、药物热。

４．神经系统反应如头痛、视力模糊。嗜睡、肢体麻木。

【制剂与规格】胶囊剂：１５０ｍｇ。

【注意事项】

１．肝功能不全者慎用。肝功能严重不全、胆道阻塞者和３个月以内的孕妇禁用。老人、儿童、婴儿、一般肝病患者和３个月以上孕妇慎用。

２．服药后尿、唾液、汗液等排泄物均可显橘红色。

３．食物可阻碍本品吸收，宜空腹服药。

４．用药期间应监测肝功能。

【药物相互作用】

１．对氨基水杨酸盐可影响本品的吸收，导致其血药浓度减低；如必须联合应用时，两者服用间隔至少６ｈ。

２．本品与异烟肼合用肝毒性发生危险增加，尤其是原有肝功能损害者和异烟肼快乙酰化患者。

３．与乙硫异烟胺合用可加重其不良反应。

４．氯苯酚嗪可减少利福平的吸收，使其ｔｍａｘ延迟且ｔ１／２延长。

５．与咪康唑或酮康唑合用，可使后两者血药浓度减低，故本品不宜与咪唑类合用。

６．肾上腺皮质激素（糖皮质激素、盐皮质激素）、抗凝药、氨茶碱、茶碱、氯霉素、氯贝丁酯、环孢素、维拉帕米（异搏定）、妥卡尼、普罗帕酮、甲氧苄啶、香豆素或茚满二酮衍生物、口服降血糖药、促皮质素、氨苯砜、洋地黄类、丙吡胺、奎尼丁等与利福平合用时，由于后者诱导肝药酶活性，可使上述药物的药效减弱，因此除地高辛和氨苯砜外，在用利福平前和疗程中上述药物需调整剂量。本品与香豆素或茚满二酮类合用时应每日或定期测定凝血酶原时间，据以调整剂量。

７．本品可促进雌激素的代谢或减少其肠肝循环，降低口服避孕药的作用，导致月经不规则，月经间期出血和计划外妊娠。所以，患者服用利福平时，应改用其他避孕方法。

８．本品可诱导肝药酶，增加抗肿瘤药达卡巴嗪、环磷酰胺（ＣＴＸ）的代谢，形成烷化代谢物，促使白细胞减低，因此需调整剂量。

９．本品与地西泮合用可增加后者的消除，使其血药浓度减低，故需调整剂量。

１０．本品可增加苯妥因在肝脏中的代谢，故两者合用时应测定苯妥因血药浓度并调整用量。

１１．本品可增加左旋甲状腺素在肝脏中的降解，因此，两者合用时左旋甲状腺素剂量应增加。

１２．本品亦可增加美沙酮、美西律在肝脏中的代谢，引起美沙酮撤药症状和美西律血药浓度减低，故合用时后两者需调整剂量。

１３．丙磺舒可与本品竞争被肝细胞的摄入，使本品血药浓度增高并产生毒性反应。但该作用不稳定，故通常不宜加用丙磺舒以增高本品的血药浓度。

利福定Ｒｉｆａｎｄｉｎ

其他名称：异丁哌利福霉素。

【药代动力学】口服吸收良好，２～４ｈ血药浓度达峰。体内分布广，以肝脏和胆汁中为最高，其余依次为肾、肺、心、脾，在脑组织中含量甚微。本品主要经肝脏代谢，从粪便排出，少量经尿液排出。

【作用与用途】抗菌谱同利福平，疗效亦与利福平相似，二者有交叉耐药性。主要用于结核病及麻风的治疗。

【用法与用量】口服：成人每日１５０～２００ｍｇ，早晨空腹一次服用。儿童按３～４ｍｇ／ｋｇ，一次服用。治疗肺结核病的疗程为半年到一年。

【不良反应】不良反应较利福平轻。对胃肠道有轻度刺激性，偶有恶心、呕吐、腹泻等，对肾脏、造血系统无明显损害。

【制剂与规格】胶囊剂：１５０ｍｇ、３００ｍｇ。

【注意事项】

１．与利福平有交叉耐药性，故本品不适用于利福平治疗无效的病例。

２．肝肾功能不全者及孕妇慎用。

３．用药期间应定期做血、尿常规和肝肾功能检查。

【药物相互作用】本品与乙胺丁醇、氨硫脲、异烟肼、链霉素、对氨基水杨酸等及四环素类、磺胺类均有协同作用而无交叉耐药性。

利福霉素钠ＲｉｆａｍｙｃｉｎＳｏｄｉｕｍ

其他名称：利福霉素ＳＶ钠。

【药代动力学】口服吸收不良，故临床采用肌内注射或静脉注射。注射后分布以肝脏和胆汁为最高，在肾、肺、心、脾也可达治疗浓度。ｔ１／２为３～４ｈ，主要由胆汁排出。

【作用与用途】对金黄色葡萄球菌（包括耐青霉素和耐新青霉素菌株）、结核杆菌有较强的抗菌作用；对常见革兰阴性菌的作用弱；与其他类抗生素或抗结核药之间未发现交叉耐药性。用于不能口服用药的结核病患者和耐药金黄色葡萄球菌引起的胆道、呼吸道、泌尿道等部位感染。

【用法与用量】

１．肌内注射成人一次２５０ｍｇ，２～３次／ｄ。

２．静脉注射缓慢注射。一次５００ｍｇ，２～３次／ｄ。小儿一日量为１０～３０ｍｇ／ｋｇ。此外，亦可稀释至一定浓度局部应用或雾化吸入。重症患者宜先静脉滴注，待病情好转后改为肌内注射。用于治疗肾盂肾炎时，每日剂量在７５０ｍｇ以上。对于严重感染，开始剂量可酌增到１０００ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．滴注过快时可出现暂时性巩膜或皮肤黄染。

２．少数患者可出现一过性肝脏损害、黄疸及肾损害。

３．其他不良反应有恶心、食欲不振及眩晕，偶见耳鸣及听力下降、过敏性皮炎等。

【制剂与规格】注射液：２５０ｍｇ（５ｍＬ），供静脉注射用；１２５ｍｇ（２ｍＬ），供肌内注射用。粉针剂：２５０ｍｇ、５００ｍｇ。

【注意事项】

１．长期应用本品，偶见ＡＬＴ轻度增高，停药后一般可自行恢复。

２．本品不宜与其他药物混合使用，以免药物析出。

３．用药后患者尿液呈红色，属于正常现象。

４．用药期间应检查肝功能。肝功能不全、胆道梗阻、慢性酒精中毒者应用本品应适当减量。

【药物相互作用】与异烟肼合用，对结核分枝杆菌有协同抗菌作用，但肝毒性亦增加。

链霉素Ｓｔｒｅｐｔｏｍｙｃｉｎ

其他名称：ＳＭ。

【药代动力学】肌内注射后吸收良好。主要分布于细胞外液，并可分布至除脑以外的全身器官组织，到达脑脊液、脑组织和支气管分泌液中的量很少，但可到达胆汁、胸水、腹水、结核性脓肿和干酪样组织，并可通过胎盘进入羊水和胎儿组织。蛋白结合率为２０％～３０％。ｔ１／２为２．４～２．７ｈ，肾功能减退时可显著延长。本品在体内不代谢，主要经肾小球滤过排出，给药后２４ｈ尿中排出８０％～９８％，约１％从胆汁排出，少量从乳汁、唾液和汗液中排出。本品可经血液透析清除相当量。

【作用与用途】对细胞外的结核杆菌有杀菌作用，属半杀菌药。对布氏杆菌、大肠杆菌、克雷伯杆菌、沙门菌属也有作用。主要用于治疗结核病，是短程化疗的主要组成药物。

【用法与用量】肌内注射：一般应用，每次０．５ｇ，２次／ｄ；或每次０．７５ｇ，１次／ｄ。１～２周为１个疗程。用于结核病，成人每日剂量为０．７５～１ｇ，１次或分２次给予；儿童剂量为每日１５～２５ｍｇ／ｋｇ，分２次给予，隔日给予；新生儿每日１０～２０ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】

１．血尿、排尿次数减少或尿量减少、食欲减退、口渴等肾毒性症状，少数可产生血液中尿素氮及肌酐值增高。

２．影响前庭功能时可有步履不稳、眩晕等症状；影响听神经出现听力减退、耳鸣、耳部饱满感。

３．部分患者可出现面部或四肢麻木、针刺感等周围神经炎症状。

４．偶可发生视力减退（视神经炎）、嗜睡、软弱无力、呼吸困难等神经肌肉阻滞症状。

５．偶可出现皮疹、瘙痒、红肿。

６．少数患者停药后仍可发生听力减退、耳鸣、耳部饱满感等耳毒性症状，应引起注意。

【制剂与规格】粉针剂：０．７５ｇ、１ｇ、２ｇ、５ｇ。

【注意事项】

１．对链霉素或其他氨基糖苷类过敏的患者禁用。

２．下列情况应慎用链霉素：①脱水，可使血药浓度增高，易产生毒性反应。②第Ⅷ对脑神经损害，因本品可导致前庭神经和听神经损害。③重症肌无力或帕金森病，因本品可引起神经肌肉阻滞作用，导致骨骼肌软弱。④肾功能损害，因本品具有肾毒性。

３．疗程中应注意定期进行下列检查：尿常规和肾功能测定，以防止出现严重肾毒性反应。听力检查或听力图（尤其高频听力）测定，这对老年患者尤为重要。有条件时应监测血药浓度，并据此调整剂量，尤其对新生儿、年老和肾功能减退患者。每１２ｈ给药７．５ｍｇ／ｋｇ者应使Ｃｍａｘ维持在１５～３０μｇ／ｍＬ，谷浓度５～１０μｇ／ｍＬ；每日１次给药１５ｍｇ／ｋｇ者应使Ｃｍａｘ维持在５６～６４μｇ／ｍＬ，谷浓度＜１μｇ／ｍＬ。

【药物相互作用】

１．本品与其他氨基糖苷类合用或先后连续局部或全身应用，可增加其产生耳毒性、肾毒性及神经肌肉阻滞作用的可能性。

２．本品与神经肌肉阻滞药合用，可加重神经肌肉阻滞作用。本品与卷曲霉素、顺铂、依他尼酸、呋塞米或万古霉素（或去甲万古霉素）等合用，或先后连续局部或全身应用，可能增加耳毒性与肾毒性。

３．本品与头孢噻吩或头孢唑林局部或全身合用，可能增加肾毒性。

４．本品与多黏菌素类注射剂合用，或先后连续局部或全身应用，可增加肾毒性和神经肌肉阻滞作用。

５．其他肾毒性药物及耳毒性药物均不宜与本品合用或先后应用，以免加重肾毒性或耳毒性。

吡嗪酰胺Ｐｙｒａｚｉｎａｍｉｄｅ

其他名称：异烟酰胺，吡嗪甲酰胺，ＰＺＡ。

【药代动力学】口服后在胃肠道内吸收迅速而完全。广泛分布于全身组织和体液中，包括肝、肺、脑脊液、肾及胆汁。脑脊液内药浓度可达血浓度的８７％～１０５％。蛋白结合率为１０％～２０％。口服２ｈ后血药浓度可达峰值，ｔ１／２为９～１０ｈ，肝肾功能减退时可能延长。主要在肝中代谢，水解成吡嗪酸，为具有抗菌活性的代谢物，继而羟化成无活性的代谢物，经肾小球滤过排泄。２４ｈ内以代谢物排出７０％（其中吡嗪酸约３３％），３％以原形排出。血液透析４ｈ可减低吡嗪酰胺血浓度的５５％，血中吡嗪酸减低５０％～６０％。

【作用与用途】本品对吞噬细胞内酸性环境中的结核杆菌有杀菌作用，属半杀菌药。用于治疗结核病，是短程化疗的主要组成药物。

【用法与用量】口服：每日１．５ｇ，１次或分３次口服。本品亦可采用间歇给药法，每周用药２次，每次５０ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】发生率较高者：关节痛（由于高尿酸血症引起，常轻度，有自限性）。发生率较少者：食欲减退、发热、乏力、眼或皮肤黄染（肝毒性）、畏寒。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．对乙硫异烟胺、异烟肼、烟酸或其他与本品化学结构相似的药物过敏患者可能对本品也过敏。

２．糖尿病、痛风或严重肝功能减退者慎用。

３．应用本品疗程中血尿酸常增高，可引起急性痛风发作，须进行血清尿酸测定。

４．本品具较大毒性，儿童不宜应用，必须应用时应权衡利弊后决定。

【药物相互作用】

１．本品与别嘌醇、秋水仙碱、丙磺舒、磺吡酮合用，可增加血尿酸浓度而降低上述药物对痛风的疗效。因此，合用时应调整上述药物的剂量以便控制高尿酸血症和痛风。

２．与乙硫异烟胺合用时可增强不良反应。

３．环孢素与吡嗪酰胺同用时前者的血浓度可能减低，因此需监测血药浓度，据以调整剂量。

乙胺丁醇Ｅｔｈａｍｂｕｔｏｌ

其他名称：ＥＭＢ。

【药代动力学】口服后经胃肠道吸收７５％～８０％。广泛分布于全身组织和体液（除脑脊液外）中。红细胞内药浓度与血浆浓度相等或为其２倍，并可持续２４ｈ；乳汁中的药物浓度约相当于母体血药浓度；肾、肺、唾液和尿内的药浓度较高；但胸水和腹水中的浓度则较低。本品不能渗入正常脑膜，但结核性脑膜炎患者脑脊液中可有微量。其Ｖｄ为１．６Ｌ／ｋｇ。蛋白结合率为２０％～３０％。口服２～４ｈ血药浓度可达峰值，ｔ１／２为３～４ｈ，肾功能减退者可延长至８ｈ。主要经肝脏代谢，约１５％的给药量代谢成为无活性代谢物。经肾小球滤过和肾小管分泌排出；给药后约８０％在２４ｈ内排出，至少５０％以原形排泄，约１５％为无活性代谢物。在粪便中以原形排出约２０％。相当量的乙胺丁醇可经血液透析和腹膜透析从体内清除。

【作用与用途】对结核杆菌有高度抗菌活性，现认为本品系抑菌药。用于治疗结核病，是常用的抗结核药物之一。

【用法与用量】口服：体重大于６０ｋｇ者，１ｇ／ｄ，顿服；体重小于６０ｋｇ者，０．７５ｇ／ｄ，顿服。

【不良反应】

１．球后视神经炎。主要表现为视力低下、视野缩小、中心盲点、红绿色盲等，及时停药后可恢复。

２．恶心、呕吐、食欲减退。

３．发热、皮疹、瘙痒、下肢麻木等。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．用药期间应检查视觉。

２．酒精中毒者、幼儿禁用。

３．糖尿病患者必须在控制糖尿病的基础上方可使用本品。已发生糖尿病性眼底病变者慎用本品，以防眼底病变加重。

４．肾功能不全者减量慎用。

【药物相互作用】

１．与乙硫异烟胺合用可增加不良反应。

２．与氢氧化铝同用能减少本品的吸收。

３．与神经毒性药物合用可增加本品神经毒性，如视神经炎或周围神经炎。

对氨基水杨酸钠ＳｏｄｉｕｍＡｍｉｎｏｓａｌｉｃｙｌａｔｅ

其他名称：对氨柳酸钠，ＰＡＳ。

【药代动力学】自胃肠道吸收良好，较其他水杨酸类吸收更为迅速。吸收后迅速分布至各种体液中，在胸水中达到很高浓度，但脑脊液中的浓度很低。本品迅速弥散至肾、肺和肝组织，在干酪样组织中可达较高浓度。蛋白结合率低（１５％）。口服后１～２ｈ血药浓度达峰值，持续约４ｈ，ｔ１／２为４５～６０ｍｉｎ，肾功能损害者可达２３ｈ。本品在肝中代谢，５０％以上经乙酰化成为无活性代谢物。给药后８５％在７～１０ｈ经肾小球滤过和肾小管分泌迅速排出；１４％～３３％以原形经肾排出，５０％为代谢物。本品亦可经乳汁排泄。血液透析能否清除本品不明。

【作用与用途】本品为抑菌剂，作用机制为阻抑结核杆菌的叶酸合成，还能抑制分枝杆菌素的合成。与异烟肼或链霉素合用，除抗菌作用增强外，尚可延缓耐药性的形成。常与其他抗结核药物联用治疗结核病。

【用法与用量】

１．口服成人，８～１２ｇ／ｄ，３～４次／ｄ。儿童：每日０．２～０．３ｇ／ｋｇ。

２．静脉滴注成人：４～１２ｇ／ｄ，从小剂量开始，溶于５％葡萄糖注射液５００ｍＬ中或配成３．６％等渗溶液，于２～３ｈ滴完，每日或隔日１次。

３．胸腔注射用２０％溶液１０～２０ｍＬ，注入胸膜腔内，用于治疗结核性脓胸。

【不良反应】发生率较多者：胃肠道反应有食欲不振、恶心、呕吐、腹痛、腹泻；过敏反应有瘙痒、皮疹、药物热、哮喘、嗜酸性粒细胞增多。发生率较少者：胃溃疡及其出血、血尿、蛋白尿、肝功损害及粒细胞减少。

【制剂与规格】片剂：０．５ｇ。粉针剂：２ｇ、４ｇ。

【注意事项】

１．对其他水杨酸类包括水杨酸甲酯（冬青油）或其他含对氨基苯基团（如某些磺胺药和染料）过敏的患者对本品亦可呈过敏。

２．下列情况应慎用：孕妇、哺乳期妇女、充血性心力衰竭、胃溃疡、葡萄糖－６－磷酸脱氢酶缺乏症、严重肝功能损害、严重肾功能损害。

【药物相互作用】

１．对氨基苯甲酸与本品有拮抗作用，两者不宜合用。

２．本品可增强抗凝药（香豆素或茚满二酮衍生物）的作用，因此，在用对氨基水杨酸类时或用后，口服抗凝药的剂量应适当调整。

３．与乙硫异烟胺合用时可增加不良反应。

４．丙磺舒或苯磺唑酮与氨基水杨酸类合用可减少后者从肾小管的分泌量，导致血药浓度增高和持续时间延长及毒性反应发生。因此，氨基水杨酸类与丙磺舒或苯磺唑酮合用时或合用后，前者的剂量应予适当调整，并密切随访患者。但目前多数不用丙磺舒作为氨基水杨酸类治疗时的辅助用药。

５．氨基水杨酸类可能影响利福平的吸收，导致利福平的血药浓度降低，必须告知患者在服用上述两药时，至少相隔６ｈ。

６．氨基水杨酸盐和维生素Ｂ１２同服时可影响后者从胃肠道的吸收，因此，服用氨基水杨酸类的患者其维生素Ｂ１２的需要量可能增加。

氨硫脲Ｔｈｉｏｓｅｍｉｃａｒｂａｚｏｎｅ

其他名称：氨苯硫脲，硫胺脲，结核安，ＴＢ－１。

【药代动力学】口服后吸收良好。成人口服单剂量１５０ｍｇ后，于４～５ｈ达到血药峰浓度，为１～２μｇ／ｍＬ；剂量加倍，血药峰浓度大致成倍增高。当每日１５０ｍｇ多剂量给药达稳态后，服药后４ｈ的血药浓度为１．７６μｇ／ｍＬ，而２４ｈ的谷浓度为０．６μｇ／ｍＬ。本品的ｔ１／２约为１２ｈ，约２０％以原形随尿排出，肾衰竭者本品可在体内蓄积。

【作用与用途】本品为抑菌剂，阻碍细菌核酸合成而抑制结核杆菌生长。临床疗效与对氨基水杨酸钠相似。用于治疗结核病，因毒副作用较大，现已少用。

【用法与用量】口服：成人最初每日２５～５０ｍｇ，以后渐增至每日１００～１５０ｍｇ；小儿体重小于１０ｋｇ者每日２５ｍｇ，体重１０～２０ｋｇ者每日５０ｍｇ，２０～４０ｋｇ者每日１００ｍｇ，可分２～３次服用或顿服。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、食欲不振。

２．粒细胞减少、贫血、紫癜。

３．肝肾功能损害。

４．头痛、头晕、脑水肿。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】

１．本品不能延缓结核菌生长期，故不能用于间歇疗法。

２．避免用于结核病合并ＡＩＤＳ患者，以免发生致死性剥脱性皮炎，尤其是与乙硫异烟胺或丙硫异烟胺合用时。

３．使用本品者，一旦出现无其他原因可究的皮肤瘙痒，应立即停药。

４．对本品过敏者、肝肾功能不全者、糖尿病及贫血患者禁用。

５．与乙硫异烟胺或丙硫异烟胺有单向交叉耐药性，即耐本品者对乙硫异烟胺或丙硫异烟胺仍敏感，而耐乙硫异烟胺或丙硫异烟胺时则对本品不再敏感。

【药物相互作用】

１．不宜与链霉素合用，因其可加重对前庭的毒性作用。

２．不宜与氨基比林、氯霉素等同时使用，以防增加造血系统毒性。

３．加用小量硫酸铜能增加疗效。

４．与异烟肼合用，可防止耐异烟肼菌的发生。

乙硫异烟胺Ｅｔｈｉｏｎａｍｉｄｅ

其他名称：Ｅｔｈｉｍｉｄｅ，Ｓｅｒｔｉｎｏｎ，ＴＨ－１３１４。

【药代动力学】口服易吸收，体内分布广，可渗入全身体液（包括脑脊液），在体内全部代谢为无效物。

【作用与用途】本品通过抑制结核杆菌蛋白质的合成而起抑菌作用。与链霉素及对氨基水杨酸钠无交叉耐药性，一般认为与异烟肼也无交叉耐药性，但与氨硫脲有交叉耐药。对渗出性及浸润性干酪病变疗效较好。单独应用少，常与其他抗结核病药联合应用以增强疗效和避免病菌产生耐药性。用于治疗其他抗结核药物效果不佳的结核病。

【用法与用量】口服：每日０．５～０．８ｇ，顿服或分次服用，以顿服为好。

【不良反应】

１．可引起胃肠道反应，如恶心、呕吐、食欲不振、腹胀、腹泻。

２．个别病例有抑郁、视力障碍、头痛、周围神经炎、关节痛、皮疹、痤疮。

３．可引起肝损害、氨基转移酶升高、黄疸，应定期查肝功能。

４．个别病例可引起糖尿病、急性风湿痛。

５．妇女可有月经失调，男性乳房增大。

６．大剂量可有直立性低血压。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．有致畸报道，孕妇忌用。

２．糖尿病和肝功能障碍者慎用。

【药物相互作用】与氨硫脲类似。

丙硫异烟胺Ｐｒｏｔｉｏｎａｍｉｄｅ

丙硫异烟胺是异烟酸的衍生物，除胃肠道反应较乙硫异烟胺轻外，其他方面二者均相似。

环丝氨酸Ｃｙｃｌｏｓｅｒｉｎｅ

其他名称：氧霉素（Ｏｘｙｍｙｃｉｎ）。

【药代动力学】口服吸收好，广泛分布于体液及组织中，易透过血－脑脊液屏障，主要经肾脏排泄。

【作用与用途】抗结核杆菌作用远比异烟肼、链霉素弱，但细菌对之不易产生耐药性，主要用于耐药结核杆菌的感染。

【用法与用量】口服：成人每日０．５ｇ，小儿每日１０ｍｇ／ｋｇ，分２次服，首剂用半量。

【不良反应】

１．可见神经精神系统反应，如头痛、眩晕、定向或记忆障碍、震颤、抽搐、嗜睡、昏迷等，并出现精神障碍和自杀倾向。也可出现过敏反应。患有癫痫、严重忧郁、烦躁或精神病者，严重肝肾功能障碍者不宜使用。

２．不良反应的发生与血药浓度及给药剂量相关，治疗时最好能控制血药浓度在３０μｇ／ｍＬ之内，若每日剂量＞１ｇ，则可引起急性中毒，每日剂量≥１．５ｇ时可突发心力衰竭。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】癫痫病或精神病患者禁用。

卷曲霉素Ｃａｐｒｅｏｍｙｃｉｎ

其他名称：卷须霉素，结核霉素。

【药代动力学】本品口服不吸收，须注射给药。本品在尿中浓度甚高，也可穿过胎盘，但不能透入脑脊液。肌内注射１ｇ后１～２ｈ达血药峰浓度，为２０～４０μｇ／ｍＬ。ｔ１／２为３～６ｈ。本品主要经肾小球滤过以原形排出，１２ｈ内经尿排出给药量的５０％～６０％；少量可经胆汁排出。肾功能损害患者清除ｔ１／２延长，血清中可有卷曲霉素蓄积。

【作用与用途】本品对结核杆菌有抑菌作用，与链霉素无交叉耐药性。适用于链霉素、异烟肼治疗效果不佳的结核病。

【用法与用量】深部肌内注射：２０ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ。

【不良反应】

１．本品具显著肾毒性，表现为肌酐、尿素氮升高，肌酐清除率减低，蛋白尿、管型尿等，用药期间需监测肾功能和尿常规。

２．对第Ⅷ对脑神经有损害，一般在用药至２～４个月时可出现前庭功能损害，而听觉损害则较少。

３．有一定神经肌肉阻滞作用。

４．皮疹、瘙痒、皮肤红肿等过敏反应。

【制剂与规格】粉针剂：１ｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者及孕妇禁用。听力减退、重症肌无力、帕金森病、肾功能不全者慎用。

２．用药期间应注意检查：①听力测定，每周１～２次，最好做电测听检查，每月１次。②定期做前庭功能及肾功能测定，每周１～２次，尤其是肾功能减退或第Ⅷ对脑神经病变患者。③肝功能测定，尤其与其他肝毒性抗结核药合用时。④血钾浓度测定，用药前、治疗中每月测定１次。

３．脱水患者，由于血药浓度增高，可能增加毒性反应。

４．本品单用时细菌可迅速产生耐药性，故本品只能与其他抗菌药联合用于结核病的治疗。本品与卡那霉素有交叉耐药性，但与其他抗结核药无交叉耐药性。

【药物相互作用】

１．与氨基糖苷类合用，可增加产生耳毒性、肾毒性和神经肌肉阻滞作用的可能性，导致听力减退，可能是暂时性的，停药后仍可继续发展至耳聋，且往往呈永久性。神经肌肉阻滞作用可导致骨骼肌软弱与呼吸抑制或呼吸肌麻痹，用抗胆碱酯酶药或钙盐有助恢复。

２．与两性霉素Ｂ、万古霉素、杆菌肽、巴龙霉素、环孢素、卡氮芥、顺铂、布美他尼、依他尼酸、呋塞米同时或先后应用，可增加耳毒性及肾毒性发生的可能性，同用时需定期进行听力和肾功能测定。

３．抗组胺药、布克利嗪、赛克利嗪、美克利嗪、吩噻嗪类、噻吨类、曲美苄胺与本品合用，可能掩盖耳鸣、头昏或眩晕等耳毒性症状。

４．与抗神经肌肉阻滞药合用时，可拮抗后者对骨骼肌的作用，因此在合用的当时或合用后，需调整抗肌无力药的剂量。

５．甲氧氟烷或多黏菌素类注射剂与本品同时或先后应用时，肾毒性和神经肌肉阻滞作用可能增加，故应避免合用；神经肌肉阻滞作用可致骨骼肌软弱和呼吸抑制或呼吸肌麻痹；在外科手术过程中或术后本品与两者合用时亦应谨慎，用抗胆碱酯酶药或钙盐有助于阻断恢复。

６．本品与阿片类镇痛药合用时，两者的中枢呼吸抑制作用可能相加，导致呼吸抑制作用加重、抑制时间延长或呼吸麻痹，必须密切观察和随访。

帕司烟肼Ｐａｓｉｎｉａｚｉｄ

其他名称：力排肺疾。

【作用与用途】本品系异烟肼和对氨基水杨酸的化合物。治疗结核病是基于其分子中所含的异烟肼，对氨基水杨酸阻止异烟肼的乙酰化作用，从而加强异烟肼的效果。临床适用于所有肺内外活动性结核病，与链霉素合用效果更佳。

【用法与用量】口服：１０～２０ｍｇ／ｋｇ，分３～５次服。用于预防时，每日１０～１５ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】同异烟肼及对氨基水杨酸，但毒性较小。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．治疗期间必须不间断服用３个月。

２．如有肝功能损害可及时停药。

３．严重肝肾功能不全者慎用或忌用。

４．有精神失常及癫痫病史者忌用。

５．孕妇及哺乳期妇女慎用。

二、抗麻风药

氨苯砜Ｄａｐｓｏｎｅ

其他名称：二氨二苯砜（Ｄｉａｍｉｎｏｄｉｐｈｅｎｙｌ?ｓｕｌｆｏｎｕｍ），ＤＤＳ。

【药代动力学】口服后吸收迅速而完全。吸收后广泛分布于全身组织和体液中，以肝、肾的浓度为高，病损皮肤的浓度比正常皮肤高１０倍。蛋白结合率为５０％～９０％。本品在肝内经Ｎ－乙酰转移酶代谢。患者可分为氨苯砜慢乙酰化型和快乙酰化型，前者服药后其血药峰浓度亦较高，易产生不良反应，尤其血液系统的不良反应，但临床疗效未见增加。快乙酰化型患者用药时可能需要调整剂量。口服后数分钟即可在血液中测得本品，ｔｍａｘ为２～６ｈ，有时为４～８ｈ，本品存在肝胆循环，所以排泄缓慢，ｔ１／２为１０～５０ｈ（平均为２８ｈ）。停药后本品在血液中仍可持续存在达数周之久。７０％～８５％的给药量以原形和代谢产物自尿中排出，少量经粪便、汗液、唾液、痰液和乳汁排泄。

【作用与用途】本品为砜类抑菌剂，对麻风杆菌有较强的抑菌作用，大剂量时显示杀菌作用。其作用机制与磺胺类药物相似。此外，本品尚具免疫抑制作用。本品与其他抗麻风药联合用于由麻风分枝杆菌引起的各种类型的麻风和疱疹样皮炎的治疗，也用于脓疱性皮肤病、类天疱疮、坏死性脓皮病、复发性多软骨炎、环形肉芽肿、系统性红斑狼疮的某些皮肤病变、放线菌性足菌肿、聚合性痤疮、银屑病、带状疱疹的治疗。

【用法与用量】

１．抑制麻风口服，与一种或多种其他抗麻风药合用。成人一次５０～１００ｍｇ，１次／ｄ；或按体重一次０．９～１．４ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ，最高剂量每日２００ｍｇ。可于开始时每日口服１２．５～２５ｍｇ，以后逐渐加量到每日１００ｍｇ。小儿按体重一次０．９～１．４ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ。由于本品有蓄积作用，故每服药６ｄ停药１ｄ，每服药１０周停药２周。

２．治疗疱疹样皮炎口服，成人起始每日５０ｍｇ，如症状未完全控制，每日剂量可增加至３００ｍｇ，成人最高剂量每日５００ｍｇ，待病情控制后减至最低有效维持量。

【不良反应】多发生于用药２～３个月后。

１．上腹部不适、恶心、呕吐、食欲减退等。

２．白细胞减少、贫血。

３．发热、淋巴结肿大、原有损害加重、骤发新皮疹、剥脱性皮炎、睾丸炎、肝坏死并黄疸，停药并用肾上腺糖皮质激素可好转。

４．头痛、头晕、皮疹、肝损害、心动过速等。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．下列情况应慎用本品：严重贫血，葡萄糖－６－磷酸脱氢酶缺乏，变性血红蛋白还原酶缺乏症，肝肾功能减退，胃和十二指肠溃疡及有精神病史者。

２．砜类药物之间存在交叉过敏现象。此外，对磺胺类、呋塞米、噻嗪类、磺酰脲类及碳酸酐酶抑制剂过敏的患者亦可能对本品发生过敏。

３．随访检查：①血常规，用药前和治疗第１个月中每周一次，以后每月一次，连续６个月，以后每半年一次。②葡萄糖－６－磷酸脱氢酶测定，如为缺乏则本品应慎用。③肝功能试验（如尿胆红素和门冬氨酸氨基转移酶测定），治疗中患者发生食欲减退、恶心或呕吐时应做肝功能测定，如有肝脏损害，应停用本品。④肾功能测定，有肾功能减退者在治疗中应定期测定肾功能，并据以调整剂量。

４．原发性和继发性耐氨苯砜麻风杆菌菌株日渐增多，本品不宜单独用于治疗麻风，应与利福平、氯法齐明、乙硫异烟胺、丙硫异烟胺、氧氟沙星、米诺环素、克拉霉素等联合应用。

５．皮损查菌阴性者疗程６个月，阳性者至少２年或用药至细菌转阴。对未定型和结核样麻风的治疗需持续３年，二型麻风需２～１０年，瘤型麻风需终身服药。

６．快乙酰化型患者本品的血药浓度可能很低，需调整剂量。慢乙酰化型患者本品的血药浓度可能较高，亦需调整剂量。

７．肾功能减退患者用药时需减量，如肌酐清除率低于４ｍＬ／ｍｉｎ时需测定血药浓度，无尿患者应停用本品。

８．用药过程中如出现新的或中毒性皮肤发应，应迅速停用本品。但出现麻风反应状态时不需停药。

９．治疗中如出现严重“可逆性”反应或神经炎时，应合用大剂量肾上腺激素。

１０．葡萄糖－６－磷酸脱氢酶缺乏患者应用本品时需减量。

１１．治疗疱疹样皮炎时，应服用无麸质饮食，连续６个月，使氨苯砜的剂量可减少５０％或停用本品。

【药物相互作用】

１．与丙磺舒合用可减少肾小管分泌砜类，使砜类药物血浓度高而持久，易发生毒性反应。因此在应用丙磺舒的同时或以后需调整砜类的剂量。

２．利福平可刺激肝药酶的活性，使本品血药浓度降低１／１０～１／７，故服用利福平的同时或以后应用氨苯砜时需调整后者的剂量。

３．本品不宜与骨髓抑制药物合用，因可加重白细胞和血小板减少的程度，必须合用时应密切观察对骨髓的毒性。

４．本品与其他溶血药物合用时可加剧溶血反应。

５．与甲氧苄啶合用时，两者的血药浓度均可增高。

６．与去羟肌苷合用时可减少本品的吸收，因为口服去羟肌苷需同时服用缓冲液以中和胃酸，而本品则需在酸性环境中增加吸收，因此，如两者必须同用，应至少间隔２ｈ。

醋氨苯砜Ａｃｅｄａｐｓｏｎｅ

其他名称：二乙酰氨苯砜（ＤｉａｃｅｔｙｌＤｉａｍｉｎｏＤｉｐｈｅｎｙｌＳｕｌｆｏｎｅ，ＤＡＤＤＳ）。

【药代动力学】肌内注射后吸收缓慢，血药浓度低，但能较长时间维持相对恒定的血药浓度，注射一次可维持６０～７５ｄ。

【作用与用途】本品在体内缓慢分解为氨苯砜或乙酰氨苯砜而起抑制麻风杆菌的作用。临床用于各型麻风的治疗。

【用法与用量】肌内注射：１．５～２ｍＬ，６０～７５ｄ一次，疗程需数年。为减少耐药性形成，可加服氨苯砜１００～１５０ｍｇ，每周２次。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、食欲不振。

２．白细胞减少、贫血。

３．麻风反应。

４．头痛、头晕、中毒性精神病、周围神经炎等。

【制剂与规格】注射液：３００ｍｇ（２ｍＬ）、９００ｍｇ（６ｍＬ）、１５００ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．下列情况应慎用本品：严重贫血，葡萄糖－６－磷酸脱氢酶缺乏，变性血红蛋白还原酶缺乏症，肝肾功能减退，胃和十二指肠溃疡病及有精神病史者。

２．砜类药物之间存在交叉过敏现象。此外，对磺胺、呋塞米类、噻嗪类、磺酰脲类及碳酸酐酶抑制药过敏的患者亦可能对本品过敏。

３．为了防止长期单用本品导致细菌产生耐药性，可在用药期间加服氨苯砜０．１～０．１５ｇ，每周２次。

４．初次注射本品局部会有较强的疼痛感，连续应用有望减轻。肌内注射后应予热敷，促使药物吸收。用前振摇均匀，用粗针头吸出，注入臀肌。

【药物相互作用】与氨苯砜相似。

苯丙砜Ｓｏｌａｓｕｌｆｏｎｅ

其他名称：扫风壮。

【药代动力学】参见氨苯砜。

【作用与用途】本品在体内部分分解成氨苯砜而起治疗作用。每１６５ｍｇ约与氨丙砜２５ｍｇ疗效相当。口服吸收不完全，主要采用注射用药。临床用于治疗麻风。

【用法与用量】

１．肌内注射第１～２周每次１００～２００ｍｇ，１周２次，以后每２周每次递增１００ｍｇ，第１４～１６周时每次剂量达８００ｍｇ，以后维持，每用１０周停药２周。

２．口服每日０．５ｇ，以后每２周递增０．５ｇ，１日最大剂量不超过３ｇ，每用１０周停药２周。

【不良反应】同氨苯砜。

【制剂与规格】注射液：２ｇ（５ｍＬ）、４ｇ（１０ｍＬ）。片剂：０．５ｇ。

【注意事项】

１．口服期间保持大便通畅，以免蓄积中毒。

２．对磺胺药过敏者慎用。

３．其他参见氨苯砜。

【药物相互作用】与氨苯砜相似。

氯法齐明Ｃｌｏｆａｚｉｍｉｎｅ

其他名称：氯苯吩嗪（Ｌａｍｐｒｅｎｅ），Ｂ－６６３。

【药代动力学】口服吸收率个体差异大，为４５％～６２％，与食物同服可增加其吸收。由于药物的高亲脂性，主要沉着于脂肪组织和网状内皮系统（ＲＥＳ）的细胞内，被全身的巨噬细胞摄取，分布至肠系膜淋巴结、肾上腺、皮下脂肪、肝、胆、胆汁、脾、小肠、肌肉、骨、乳汁和皮肤中，组织浓度高于血浓度，脑脊液内浓度低。本品从组织中释放及排泄缓慢，每日口服１００ｍｇ和３００ｍｇ，平均血药浓度分别为０．７μｇ／ｍＬ和１μｇ／ｍＬ。每日口服３００ｍｇ，连续２个月或更长时间，Ｃｍａｘ为１μｇ／ｍＬ。单次给药后ｔ１／２约为１０ｄ，反复给药后消除ｔ１／２至少为７０ｄ。单剂口服３００ｍｇ后，５０％以原形从粪便中排出，２４ｈ内以原形及代谢产物经尿排泄仅为微量，占０．０１％～０．４１％。３ｄ内，１１％～６６％的药物经粪、胆汁排泄。少量由痰液、皮脂、汗液排泄，乳汁中也含有药物。

【作用与用途】对麻风杆菌有抑菌作用，对耐砜类麻风杆菌也有抗菌活性，但较氨苯砜缓慢。临床用于治疗各型麻风，对麻风反应也有一定疗效。

【用法与用量】常与氨苯砜联用。口服：麻风反应初始１００ｍｇ，３次／ｄ，以后依疗效及胃肠道反应逐渐减量至每日１００ｍｇ。

【不良反应】

１．皮肤黏膜着色为其主要不良反应。服药２周后即可出现皮肤和黏膜红染，呈粉红色、棕色甚至黑色。着色程度与剂量、疗程成正比。停药２个月后色素逐渐减退，１～２年才能完全退去。应注意个别患者因皮肤着色反应而导致抑郁症。曾有报道，２例患者继皮肤色素减退后，因精神抑郁而自杀。

２．本品可使尿液、汗液、乳汁、精液和唾液呈淡红色，且可通过胎盘使胎儿着色，但未有致畸报道。

３．７０％～８０％用本品治疗的患者皮肤有鱼鳞病样改变，尤以四肢和冬季为主。停药后２～３个月可好转。

４．本品可致食欲减退、恶心、呕吐、腹痛、腹泻等胃肠道反应。

５．个别患者可产生眩晕、嗜睡、肝炎、上消化道出血、皮肤瘙痒等。

６．个别患者可产生皮肤色素减退。

７．个别报道发生阿－斯综合征。

８．偶有服药期间发生脾梗死、肠梗阻或消化道出血而需进行剖腹探查者。因此，应高度注意服药期间出现急腹症症状者。

【制剂与规格】胶丸剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．有胃肠疾病史或肝功能损害及对本品不能耐受者慎用。

２．应与食物或牛奶同时服用。

３．为防止耐药性产生，本品应与一种或多种其他抗麻风药物合用。

４．治疗伴红斑结节麻风反应的多种杆菌性麻风时，如有神经损害或皮肤溃疡征兆，本品可与肾上腺皮质激素合用。

５．多种杆菌性（界线型、界线－瘤型和瘤型麻风）麻风疗程应持续２年以上，甚至终生给药。

６．每日剂量超过１００ｍｇ时应严密观察，疗程应尽可能短。

【药物相互作用】

１．与氨苯砜合用时，其抗炎作用下降，但不影响抗菌作用。

２．与利福平合用时，可能减少利福平的吸收率并延长其达峰时间。


第四节 抗真菌药

两性霉素ＢＡｍｐｈｏｔｅｒｉｃｉｎＢ

其他名称：二性霉素Ｂ，庐山霉素。【药代动力学】开始治疗时，每日静脉滴注两性霉素Ｂ１～５ｍｇ，后逐步增加至每日０．６５ｍｇ／ｋｇ时的Ｃｍａｘ为２～４μｇ／ｍＬ。ｔ１／２约为２４ｈ。蛋白结合率为９１％～９５％。本品在胸水、腹水和滑膜腔液中药物浓度通常低于同期血药浓度的一半，支气管分泌物中药物浓度亦低。本品在肾组织中浓度最高，依次为肝、脾、肾上腺、肺、甲状腺、心、骨骼肌、胰腺等。本品在体内经肾脏缓慢排泄，每日约有给药量的２％～５％以原形排出，７ｄ内自尿排出给药量的４０％。停药后自尿中排泄至少持续７周，在碱性尿液中药物排泄增多。本品不易为透析清除。

【作用与用途】本品对几乎所有的真菌均有抗菌活性，包括念珠菌属、新型隐球菌、荚膜组织胞浆菌属、球孢子菌属、芽生菌、孢子丝菌及曲菌；部分曲菌则耐药。临床适用于敏感真菌引起的全身性深部真菌感染或败血症。

【用法与用量】

１．静脉滴注开始用小剂量，按每次０．０２～０．１ｍｇ／ｋｇ给药，以后逐渐增加剂量，每日或隔日增加５ｍｇ，直至每次０．６～０．７ｍｇ／ｋｇ为止，每日或隔１～２ｄ１次。单次最大剂量不超过１ｍｇ／ｋｇ；总累积量白色念珠菌感染约１ｇ，隐球菌脑膜炎约３ｇ。疗程１～３个月。使用时先将本品用注射用水溶解，然后加入５％葡萄糖注射液中（不可用生理盐水）避光静脉滴注，浓度不超过０．１ｍｇ／ｍＬ，滴注速度为１～１．５ｍＬ／ｍｉｎ。

２．鞘内给药适用于个别病情严重，经积极全身治疗效果不佳的患者。首次用０．０５～０．１ｍｇ，溶于０．５～１ｍＬ注射用水中，以后渐增至每次０．５ｍｇ，每周２～３次，总量１５ｍｇ左右。本品宜与地塞米松同时用。

【不良反应】

１．静脉滴注过程中或静脉滴注后发生寒战、高热、严重头痛、食欲不振、恶心、呕吐，有时可出现血压下降、眩晕等。

２．几乎所有患者在疗程中均可出现不同程度的肾功能损害，尿中可出现红细胞、白细胞、蛋白和管型、血尿素氮和肌酐增高，肌酐清除率降低，也可引起肾小管性酸中毒。

３．低钾血症，由尿中排出大量钾离子所致。

４．血液系统毒性反应有正常红细胞性贫血，偶可有白细胞或血小板减少。

５．肝毒性较少见，可致肝细胞坏死，急性肝功能衰竭亦有发生。

６．心血管系统反应，如静脉滴注过快时可引起心室颤动或心脏骤停。此外，本品所致的电解质紊乱亦可导致心律失常的发生。

７．本品静脉滴注时易发生血栓性静脉炎。

８．神经系统毒性反应，鞘内注射本品可引起严重头痛、发热、呕吐、颈项强直、下肢疼痛及尿潴留等，严重者可发生下肢截瘫等。

９．过敏性休克、皮疹等变态反应偶有发生。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ、２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品毒性大，不良反应多见，但它又是治疗危重深部真菌感染的唯一有效药物，选用本品时必须权衡利弊后做出决定。

２．下列情况应慎用：①肾功能损害，本品主要在体内灭活，肾功能重度减退时ｔ１／２仅轻度延长，因此肾功能轻中度损害的患者如病情需要仍可选用本品，重度肾功能损害者则需延长给药间期或减量应用，应用其最小有效量；当治疗累积剂量大于４ｇ时可引起不可逆性肾功能损害。②肝功能损害，本品可致肝毒性，肝病患者应避免应用本品。

３．治疗期间定期严密随访血尿常规、肝肾功能、血钾、心电图等，如血尿素氮或血肌酐明显升高，则需减量或暂停治疗，直至肾功能恢复。

４．为减少本品的不良反应，给药前可给予解热镇痛药和抗组胺药，如吲哚美辛和异丙嗪等，同时给予琥珀酸氢化可的松２５～５０ｍｇ或地塞米松２～５ｍｇ一同静脉滴注。

５．本品治疗中断７ｄ以上者，需重新自小剂量（０．２５ｍｇ／ｋｇ）开始，逐渐增加至所需量。

６．本品宜缓慢避光滴注，每剂滴注时间至少６ｈ。药液静脉滴注时应避免外漏，因本品可致局部刺激。

【药物相互作用】

１．肾上腺皮质激素，此类药物在控制两性霉素Ｂ的药物不良反应时可合用，但一般不推荐两者同时应用，因可加重两性霉素Ｂ诱发的低钾血症。如需同用时则肾上腺皮质激素宜用最小剂量和最短疗程，并需监测患者的血钾浓度和心脏功能。

２．本品所致的低钾血症可增强潜在的洋地黄毒性，两者同用时应严密监测血钾浓度和心脏功能。

３．氟胞嘧啶与两性霉素Ｂ具协同作用，但本品可增加细胞对前者的摄取并妨碍其经肾排泄，从而增强氟胞嘧啶的毒性反应。

４．本品与吡咯类抗真菌药如酮康唑、氟康唑、伊曲康唑等在体外具拮抗作用。

５．氨基糖苷类、抗肿瘤药物、卷曲霉素、多黏菌素类、万古霉素等肾毒性药物与本品同用时可增强其肾毒性。

６．骨髓抑制剂、放射治疗等可加重患者贫血，与两性霉素Ｂ合用时宜减少其剂量。

７．本品诱发的低钾血症可加强神经肌肉阻滞药的作用，两者同用时需监测血钾浓度。

８．应用尿液碱化药可增强本品的排泄，并防止或减少肾小管酸中毒发生的可能。

氟胞嘧啶Ｆｌｕｏｒｏｃｙｔｏｓｉｎｅ

其他名称：５－氟胞嘧啶，５－ＦＣ。

【药代动力学】静脉注射本品２ｇ，Ｃｍａｘ约为５０μｇ／ｍＬ，血清蛋白结合率为２．９％～４％，Ｖｄ为（０．７８±０．１３）Ｌ／ｋｇ。广泛分布于肝、肾、心、脾、肺组织中，其浓度大于或等于同期血药浓度，炎性脑脊液中药物浓度可达同期血药浓度的５０％～１００％。本品亦可进入感染的腹腔、关节腔及房水中。ｔ１／２为３～６ｈ，肾功能不全患者可明显延长，无尿患者ｔ１／２可达８５ｈ。本品经肾小球滤过排泄，约９０％以上的药物以原形自尿中排出。本品可经血液透析排出体外。

【作用与用途】对隐球菌、念珠菌和地丝菌有较好的抑制作用，对少数曲菌也有一定作用；真菌对本品易产生耐药性。适用于敏感真菌所致的感染。与两性霉素Ｂ合用有协同作用，故二者常联合应用。

【用法与用量】口服：每日５０～１５０ｍｇ／ｋｇ，分３～４次服，疗程数周至数月。

【不良反应】

１．可致恶心、呕吐、厌食、腹痛、腹泻等胃肠道反应。

２．可见皮疹、嗜酸性粒细胞增多等变态反应。

３．肝毒性反应可发生，一般表现为血清氨基转移酶一过性升高，偶见血清胆红素升高，肝大者甚为少见。

４．可致白细胞或血小板减少，偶可发生全血细胞减少、骨髓抑制和再生障碍性贫血。合用两性霉素Ｂ者较单用本品为多见，此不良反应的发生与血药浓度过高有关。

５．偶可发生暂时性神经精神异常，表现为精神错乱、幻觉、定向力障碍和头痛、头晕等。

【制剂与规格】片剂：２５０ｍｇ、５００ｍｇ。

【注意事项】

１．严重肾功能不全及对本品过敏患者禁用。

２．单用本品在短期内可产生真菌对本品的耐药菌株。治疗播散性真菌病时通常与两性霉素Ｂ联合应用。

３．下列情况应慎用：①骨髓抑制、血液系统疾病或同时接受骨髓抑制药物。②肝功能损害。③肾功能损害，尤其是与两性霉素Ｂ或其他肾毒性药物同用时。

４．肾功能减退者需减量用药，并根据血药浓度测定结果调整剂量。

５．用药期间应进行下列检查：①造血功能，需定期检查血常规。②肝功能，定期检查血清氨基转移酶、碱性磷酸酶和血胆红素等。③肾功能，定期检查尿常规、血肌酐和尿素氮。④肾功能减退者需监测血药浓度，Ｃｍａｘ不宜超过８０μｇ／ｍＬ，以４０～６０μｇ／ｍＬ为宜。

６．定期进行血液透析治疗的患者，每次透析后应一次补给３７．５ｍｇ／ｋｇ的剂量。腹膜透析者每日补给０．５～１．０ｇ。

７．对孕妇必须权衡利弊，慎重应用。哺乳期妇女不宜使用，或于使用时停止哺乳。儿童使用本品的安全性及有效性尚缺乏资料，因此儿童不宜使用。

【药物相互作用】

１．阿糖胞苷可通过竞争抑制灭活本品的抗真菌活性。

２．本品与两性霉素Ｂ具协同作用，两性霉素Ｂ亦可增强本品的毒性，此与两性霉素Ｂ可使细胞摄入药物量增加及肾排泄受损有关。

３．同时应用骨髓抑制药物可增加毒性反应，尤其是造血系统的不良反应。

灰黄霉素Ｇｒｉｓｅｏｆｕｌｖｉｎ

其他名称：Ｇｒｉｆｕｌｖｉｎ，Ｆｕｌｃｉｎ。

【药代动力学】口服吸收因制剂不同而异，该药的微粒型可被吸收２５％～７０％，其超微粒型口服后几乎全部吸收。进食脂肪可明显增加吸收程度。本品血清蛋白结合率约为８０％。吸收后可沉积在皮肤、毛发、甲的角质层，并与其角蛋白相结合，防止敏感皮肤癣菌等的继续侵入，存在于浅表角质层的致病真菌则随皮肤或毛发的脱落而离开人体。仅很少量分布至其他体液和组织。亦可进入胎儿循环及自乳汁中分泌。本品在肝内代谢灭活，主要的代谢物为６－甲基灰黄霉素及其葡萄糖醛酸化物，ｔ１／２为１４～２４ｈ。本品自尿中以原形排出者不足１％，１６％～３６％以原形自粪便排出。

【作用与用途】本品为治疗浅部真菌病的药物，对所有皮肤癣菌如小孢子菌、毛发癣菌、表皮癣菌均敏感。临床适用于头癣、体癣、股癣、叠瓦癣及甲癣。

【用法与用量】口服：开始时每日１ｇ，分２次服，显效后减为０．５ｇ，饭后服。头癣、叠瓦癣、体癣、股癣疗程为２～８周，甲癣则需６～１２个月。

【不良反应】

１．头痛较为常见，约１０％患者可出现头痛，初时较重，继续用药可减轻。其他尚有嗜睡、乏力等。

２．偶有眩晕、共济失调和周围神经炎等发生。

３．少数患者可出现上腹部不适、恶心或腹泻，一般系轻度，患者可耐受。

４．约３％患者可发生皮疹，偶可发生血管神经性水肿、持续性荨麻疹、剥脱性皮炎，少数患者可发生光感性皮炎。

５．本品偶可致血常规白细胞减少，偶可引起肝毒性及蛋白尿。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。

【注意事项】孕妇禁用，肝功能减退者慎用。

【药物相互作用】

１．与华法林、香豆素类等抗凝药合用时，本品可能使肝代谢增强，而使抗凝药的作用减弱，故需监测凝血酶原时间以调整剂量。

２．与扑米酮、巴比妥类药物合用时可使本品的抗真菌作用减弱，可能与巴比妥类使该药的吸收减少，并由于对肝药酶的影响使本品灭活增快，致血药浓度降低有关，应避免此类药物与本品合用。

３．雌激素类避孕药与本品合用可降低口服避孕药的效果，可能因本品加强该类药物在肝内代谢致血药浓度降低有关，应避免两者同用。

制霉菌素Ｎｙｓｔａｔｉｎ

其他名称：制霉素（Ｎｙｓｆｕｎｇｉｎ），Ｆｕｎｇｉｃｉｄｉｎ，米可定。

【药代动力动学】口服后胃肠道不吸收，给常用口服量后血药浓度极低，对全身真菌感染无治疗作用。几乎全部服药量自粪便内排出。局部外用亦不被皮肤和黏膜吸收。

【作用与用途】为广谱抗真菌药，对念珠菌作用较好。临床适用于消化道及皮肤念珠菌感染。

【用法与用量】口服：每日２００万～４００万ｕ，分３～４次口服。

【不良反应】

１．口服后可发生恶心、呕吐、腹泻等，减量或停药后迅速消失。

２．局部应用后可能引起过敏性或接触性皮炎。

３．个别患者阴道应用后可引起白带增多。

【制剂与规格】片剂：２５万ｕ、５０万ｕ。

【注意事项】

１．有制霉菌素过敏史者禁用。

２．本品口服除念珠菌肠炎外，不宜用作其他深部真菌病的治疗。本品对全身真菌感染无治疗作用。

３．孕妇及哺乳期妇女慎用。５岁以下儿童不推荐使用。

克霉唑Ｃｌｏｔｒｉｍａｚｏｌｅ

其他名称：三苯甲咪唑，Ｃａｎｅｓｔｅｎ。

【药代动力学】口服后很少吸收，成人口服３ｇ，２ｈ后血药浓度仅１．２９μｇ／ｍＬ，６ｈ后为０．７８μｇ／ｍＬ。连续给药时，由于肝药酶的诱导作用血药浓度反而下降。该药在体内分布广泛，在肝、脂肪组织中浓度高，不能穿透正常脑膜进入脑脊液中。血清蛋白结合率为５０％。ｔ１／２为４．５～６ｈ。大部分在肝内代谢灭活，由胆汁排出，仅少量（不足１％的给药量）以原形自尿中排泄，尿中排出者大部分为无活性的代谢产物。本品在粪便中浓度高，包括口服未吸收部分及经胆汁排泄部分。

【作用与用途】本品为广谱抗真菌药，对深部真菌如念珠菌、曲菌、新型隐球菌、芽生菌、组织胞浆菌及皮肤真菌均有作用。临床可用于敏感真菌所致的感染，但由于本品口服吸收少，治疗深部真菌感染作用弱，毒副作用多，故目前仅作为皮肤、黏膜真菌感染治疗的局部用药。

【用法和用量】口服：成人每次０．２５～１ｇ，０．７５～３ｇ／ｄ；小儿按体重每日２０～６０ｍｇ／ｋｇ，分３次服用。

【不良反应】

１．口服后常见胃肠道反应，一般在开始服药后即可出现食欲减退、恶心、呕吐、腹痛、腹泻等，严重者常需中止服药。

２．由于本品大部分在肝内代谢，故可出现肝损害，引起血清胆红素、碱性磷酸酶和氨基转移酶升高，停药后可恢复。

３．偶可发生暂时性神经精神异常，表现为抑郁、幻觉和定向力障碍等。此类反应一旦出现，必须中止治疗。

【制剂与规格】片剂：２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．肝功能不全、粒细胞减少、肾上腺皮质功能减退及对本品过敏者禁用。

２．妊娠期头３个月禁用。哺乳期妇女应慎用。３岁以下儿童用药的安全性及有效性尚未确立。

【药物相互作用】本品与制霉菌素、两性霉素Ｂ及氟胞嘧啶合用对白色念珠菌无协同作用。

酮康唑Ｋｅｔｏｃｏｎａｚｏｌｅ

其他名称：里素劳（Ｎｉｚｏｒａｌ）。

【药代动力学】本品在胃酸内溶解吸收，胃酸酸度降低时可使吸收减少，餐后服用可使其吸收增加。本品餐后服用的生物利用度为７５％。单剂口服本品２００ｍｇ和４００ｍｇ后，Ｃｍａｘ分别为（３．６±１．６５）μｇ／ｍＬ和（６．５±１．４４）μｇ／ｍＬ。ｔｍａｘ为１～４ｈ。本品吸收后在体内分布广泛，可至炎症的关节液、唾液、胆汁、尿液、肌腱、皮肤和软组织、粪便等。对血－脑脊液屏障穿透性差，大多数情况下，脑脊液药物浓度低于１μｇ／ｍＬ。本品亦可透过血胎盘屏障。血清蛋白结合率约为９０％以上。本品自血浆中消除呈两相，ｔ１／２α为１０ｈ，ｔ１／２β为８ｈ。部分药物在肝内代谢，降解为无活性的咪唑环和哌嗪环。代谢物及原形药主要由胆汁排泄，经肾脏排出仅占给药量的１３％，其中２％～４％为药物原形，本品亦可分泌至乳汁中。

【作用与用途】对深部真菌如念珠菌属、球孢子菌属、组织胞浆菌属、酵母菌属及皮肤真菌均有抗菌作用。适用于敏感真菌引起的浅表和深部真菌感染的治疗，也可用来预防深部真菌感染。

【用法与用量】口服：０．２ｇ，２次／ｄ，疗程１～６个月；预防用药时每次０．２ｇ，１次／ｄ。

【不良反应】

１．本品可引起血清氨基转移酶升高，属可逆性。偶有发生严重肝毒性者，主要为肝细胞型，其发生率约为０．０１％，临床表现为黄疸、尿色深、异常乏力等，通常停药后可恢复，但也有死亡病例报道，儿童中亦有肝炎样病例发生。

２．胃肠道反应，如恶心、呕吐、食欲减退等。

３．男性乳房发育及精液缺乏，此与本品抑制睾酮和肾上腺皮质激素合成有关。

４．其他尚有皮疹、头晕、嗜睡、畏光等不良反应。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者，急慢性肝病患者禁用。

２．下列情况应慎用：①胃酸缺乏（可能引起本品的吸收减少）。②酒精中毒或肝功能损害（本品可致肝毒性）。

３．治疗前及治疗期间应定期检查肝功能。血清氨基转移酶的升高可能不伴肝炎症状，然而，如果血清氨基转移酶值持续升高或加剧，或伴有肝毒性症状时均应中止酮康唑的治疗。

４．如同时应用西咪替丁或呋喃硫胺，应至少于服用本品２ｈ后服用。

５．本品可引起光敏反应，故服药期间应避免长时间暴露于明亮光照下，可佩戴有色眼镜。

６．乙醇和肝毒性药物与本品合用时，肝毒性发生机会增多。服药期间禁服乙醇类饮料。如发生头晕、嗜睡，需引起注意。

７．肾功能损害者应用本品不需减量。

８．本品对血－脑脊液屏障穿透性差，不宜用于真菌性脑膜炎的治疗；本品对曲霉菌、毛霉菌或足分枝菌感染的疗效亦不佳，亦不宜选用。

９．孕妇应避免应用。本品可分泌至乳汁中，可使新生儿发生胆红素脑病的可能性增加，哺乳期妇女有指征应用时应权衡利弊后决定是否应用。２岁以下婴幼儿的应用缺乏资料，因此本品不宜用于２岁以下小儿。２岁以上儿童亦不宜应用，如确有指征应用时，需权衡利弊后决定是否应用。

【药物相互作用】

１．本品与华法林、香豆素、茚满二酮衍生物等抗凝药同时应用可增强其作用，导致凝血酶原时间延长，对患者应严密观察，监测凝血酶原时间，调整抗凝药的剂量。

２．环孢素与本品同时使用会升高前者的血药浓度，并可能使肾毒性发生的危险性增加。当两药同时使用时，应对环孢素的血药浓度进行监测。

３．与抗酸药、抗胆碱能药、解痉药、组胺Ｈ２受体拮抗剂、奥美拉唑、硫糖铝等同时应用时可使本品吸收明显减少，因此应于服用本品２ｈ后应用此类药物。

４．利福平与本品同时服用时，前者会降低后者的血药浓度，增加肝脏毒性，因此两药不应同时服用。与异烟肼同用时可降低本品的血药浓度，故应谨慎合用。

５．苯妥英与吡咯类合用时，可使苯妥英的代谢减缓，导致苯妥英血药浓度升高，同时使吡咯类血药浓度降低。

６．本品与西沙必利、阿司咪唑、特非那定合用属禁忌，因合用时抑制细胞色素Ｐ４５０代谢通道，可导致心律失常。

７．去羟肌苷所含缓冲剂可使消化道ｐＨ值升高，影响本品吸收，必须合用时需间隔２ｈ以上。

８．本品与两性霉素Ｂ有拮抗作用，合用时疗效减弱。

硝酸咪康唑ＭｉｃｏｎａｚｏｌｅＮｉｔｒａｔｅ

其他名称：霉克唑，克霉灵，达克宁。

【药代动力学】口服吸收差，口服１ｇ后Ｃｍａｘ仅为１μｇ／ｍＬ。血清蛋白结合率为９０％。在体内分布广泛，可渗入炎症的关节、眼球的玻璃体及腹腔中，但在脑脊液、痰液、房水中浓度均甚低，对血－脑脊液屏障的穿透性亦差。本品主要经肝脏代谢灭活为无活性的代谢物。口服量的１４％～２２％自尿排出，主要为无活性的代谢物，其中不到１％为原形。口服量的５０％以原形自粪便排出。

【作用与用途】本品为广谱抗真菌药，对芽生菌属、组织胞浆菌属、念珠菌属、隐球菌属及球孢子菌属均有高度抗菌活性；对皮肤癣菌也有效。本品主要用于治疗肠道念珠菌感染。

【用法与用量】口服：成人一次０．２５～０．５ｇ，０．５～１ｇ／ｄ。小儿口服初始剂量为每日３０～６０ｍｇ／ｋｇ，而后减为每日１０～２０ｍｇ／ｋｇ；婴儿每日３０ｍｇ／ｋｇ，分２次给药。均饭后服，疗程视病情而定。

【不良反应】

１．消化道反应，如恶心、呕吐、腹泻和食欲减退。

２．少数患者可发生皮肤瘙痒、皮疹、头晕、发冷、发热等，偶可发生过敏性休克。

３．偶可发生正常红细胞性贫血、粒细胞和血小板减少、高脂血症（如胆固醇和三酰甘油的升高）。

４．偶可致血清氨基转移酶一过性轻度升高。

【制剂与规格】胶囊剂：２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．１岁以下婴儿、孕妇、肝功能障碍患者及对本品过敏者禁用。

２．治疗期间定期检查血常规、血胆固醇、三酰甘油、血清氨基转移酶等。

３．不推荐哺乳期妇女使用本品。

４．由于儿童处在生长发育期，肝功能还不完善，用药量应酌减。对肝功能出现减退的老年患者，用药量应酌减。

【药物相互作用】

１．与香豆素或茚满二酮衍生物等抗凝药合用时，可增强此类药物的作用，导致凝血酶原时间延长，对患者应严密观察，监测凝血酶原时间，调整抗凝药的剂量。

２．本品可使环孢素的血药浓度增高，并可能使肾毒性发生的危险性增加，当两药合用时，应对环孢素的血药浓度进行监测。

３．利福平可增强本品的代谢，增加肝脏毒性，合用时可降低本品的血药浓度，导致治疗失败。与异烟肼合用时亦可降低本品的血药浓度，故应谨慎合用上述药物。

４．苯妥英钠与本品合用可引起两种药物代谢的改变，并使本品的达峰时间延迟，两药合用时应严密观察其反应。

５．本品与降糖药合用时，可由于抑制后者的代谢而致严重的低血糖症。

６．与西沙必利合用属禁忌，因合用时抑制细胞色素Ｐ４５０代谢通道，可导致心律失常。若与阿司咪唑或特非那定合用也有发生心律失常的危险，故也应避免。

氟康唑Ｆｌｕｃｏｎａｚｏｌｅ

其他名称：大扶康（Ｄｉｆｌｕｃａｎ）。

【药代动力学】静脉给予本品１００ｍｇ，平均Ｃｍａｘ为４．５～８μｇ／ｍＬ。Ｖｄ接近于体内水分总量。本品血浆蛋白结合率低（１１％～１２％），在体内广泛分布于皮肤、水疱液、腹腔液、痰液等组织体液中，尿液及皮肤中药物浓度约为血药浓度的１０倍；水疱皮肤中药物浓度约为血药浓度的２倍；唾液、痰、水疱液、指甲中药物浓度与血药浓度接近；脑膜炎症时，脑脊液中本品的浓度可达血药浓度的５４％～８５％。本品少量在肝脏代谢。主要自肾排泄，以原形自尿中排出给药量的８０％以上。ｔ１／２为２７～３７ｈ，肾功能减退时明显延长。血液透析或腹膜透析可部分清除本品。

【作用与用途】本品为三唑类广谱抗真菌药，对深部及浅部真菌感染均有良好作用，尤其是对念珠菌、隐球菌作用更强，对曲菌无效。临床适用于治疗呼吸道、泌尿道、消化道、腹腔等深部念珠菌、隐球菌感染和败血症及隐球菌性脑膜炎。临床疗效强于酮康唑及咪康唑。

【用法与用量】

１．口服每日５０～１００ｍｇ，顿服。

２．静脉滴注每日２００ｍｇ，首剂加倍。

【不良反应】

１．常见消化道反应，表现为恶心、呕吐、腹痛或腹泻等。

２．可有皮疹，偶可发生严重的剥脱性皮炎（常伴随肝功能损害）、渗出性多形红斑。

３．可见头晕、头痛。

４．某些患者，尤其有严重基础疾病（如艾滋病和癌症）的患者，可能出现肾功能异常、一过性血清氨基转移酶升高、一过性中性粒细胞减少和血小板减少等血液学检查指标改变。

【制剂与规格】片剂或胶囊剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。注射液：２００ｍｇ

【注意事项】

１．对本品或其他吡咯类药物有过敏史者禁用。

２．由于本品主要自肾排出，因此治疗中需定期检查肾功能。肾功能减退患者需减量应用。

３．本品目前在免疫缺陷者中的长期预防用药，已导致念珠菌属等对氟康唑等吡咯类抗真菌药耐药性的增加，故需掌握指征，避免无指征预防用药。

４．本品与肝毒性药物合用，需服用本品两周以上或接受多倍于常用剂量的本品时，可使肝毒性的发生率增高，故需严密观察，在治疗前和治疗期间每２周进行一次肝功能检查。

５．本品应用疗程应视感染部位及个体治疗反应而定。一般治疗应持续至真菌感染的临床表现及实验室检查指标显示真菌感染消失为止。隐球菌脑膜炎或反复发作口咽部念珠菌病的艾滋病患者需用本品长期维持治疗以防止复发。

６．接受骨髓移植者，如严重粒细胞减少已先期发生，则应预防性使用本品，直至中性粒细胞计数上升至１×１０９／Ｌ以上后７ｄ。

７．肾功能损害者，可按肌酐清除率调整用药剂量；血液透析患者在每次透析后可给予本品一日量，因为３ｈ血液透析可使本品的血药浓度降低约５０％。

８．本品静脉滴注时最大滴速为２００ｍｇ／ｈ。

９．孕妇禁用，哺乳期妇女慎用或服用本品时暂停哺乳。小儿不宜应用。

【药物相互作用】

１．与氢氯噻嗪合用，可使本品的血药浓度升高。

２．与茶碱合用时，茶碱血药浓度约可升高１３％，可导致毒性反应，故需监测茶碱的血药浓度。

３．其他见咪康唑。


伊曲康唑Ｉｔｒａｃｏｎａｚｏｌｅ

其他名称：依他康唑，斯皮仁诺。

【药代动力学】餐后立即服用本品，生物利用度最高。口服本品２００ｍｇ后（４．６±１．３）ｈ血药浓度达峰值，为（０．３２±０．１６）μｇ／ｍＬ。本品血浆蛋白结合率为９９．８％，全血浓度为血浆浓度的６０％，在肺、肾脏、肝脏、骨骼、胃、脾脏和肌肉中的药物浓度比相应的血浆浓度高２～３倍。在富含角蛋白的组织中，尤其是皮肤中的浓度比血浆浓度高４倍，而药物清除与表皮再生过程有关。连续用药４周后停药，７ｄ后已测不到药物的血药浓度，但皮肤中药物仍可保持治疗浓度达２～４周。开始治疗１周后，在甲角质中就可以测到伊曲康唑，３个月疗程结束后，其药物浓度仍至少存在６个月时间。本品存在于皮脂中，汗液中也少量存在，同时也集中分布在易于受到真菌感染的部位。在阴道组织中治疗浓度持续的时间是：２００ｍｇ、１次／ｄ治疗３ｄ，可持续２ｄ；２００ｍｇ、２次／ｄ治疗１ｄ，则可持续３ｄ。本品主要在肝脏中代谢，产生大量代谢产物。其中之一是羟基化伊曲康唑，体外研究发现其抗真菌活性与本品相似，生物分析法测得抗真菌药物水平约为高效液相色谱分析本品水平的３倍。本品血浆中清除呈双相性，终末半衰期为（２３．８±４．７）ｈ。经粪排泄的原形药约为所用剂量的３％～１８％，经肾排泄的原形药则低于所用药剂量的０．０３％，大约３５％以代谢物形式在１周内随尿液排泄。

【作用与用途】本品为三唑类广谱抗真菌药，抗真菌作用与酮康唑相似，对曲霉菌、新型隐球菌、球孢子菌及孢子丝菌的作用较酮康唑强。临床适用于治疗深部和表浅敏感真菌引起的感染。

【用法与用量】

１．静脉滴注刚开始２ｄ给予伊曲康唑注射液每日２次，以后改为每日１次。第１、２日治疗方法：每日２次，每次１ｈ静脉滴注２００ｍｇ伊曲康唑。从第３日起：每日１次，每次１ｈ静脉滴注２００ｍｇ伊曲康唑。静脉用药超过１４ｄ的安全性尚不清楚。

２．口服每日０．２～０．４ｇ，分１～２次用。

【不良反应】

１．常见胃肠道不适，如厌食、恶心、腹痛和便秘。

２．较少见的副作用包括头痛、可逆性氨基转移酶升高、月经紊乱、头晕和过敏反应（如瘙痒、红斑、风团和血管性水肿）。

３．有个例报道出现了Ｓｔｅｖｅｎｓ－Ｊｏｈｎｓｏｎ综合征。

４．已有潜在病理改变并同时接受多种药物治疗的大多数患者，在接受伊曲康唑长疗程治疗时可见低钾血症、水肿、肝炎和脱发等症状。

５．有个例报道出现了外周神经病变，但是否与服用伊曲康唑有关还不能肯定。

【制剂与规格】注射液：２５０ｍｇ（２５ｍＬ）。片剂或胶囊剂：０．１ｇ、０．２ｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用。

２．对持续用药超过１个月的患者，以及治疗过程中出现厌食、恶心、呕吐、疲劳、腹痛或尿色加深的患者，建议检查肝功能。如果出现异常，应停止用药。

３．本品绝大部分在肝脏代谢，因而肝功能异常患者慎用（除非治疗的必要性超过肝损伤的危险性）。

４．当发生神经系统症状时应终止治疗。

５．对肾功能不全的患者，本品的排泄减慢，建议监测本品的血药浓度以确定适宜的剂量。

６．孕妇禁用，哺乳期妇女不宜使用，育龄妇女使用本品时应采取适当的避孕措施。因伊曲康唑用于儿童的临床资料有限，因此建议不要把伊曲康唑用于儿童患者，除非潜在利益大于可能出现的危害。

【药物相互作用】

１．肝药酶诱导药物如利福平和苯妥英可明显降低本品的口服生物利用度，与这些药物共同服用时应监测本品的血浆浓度。

２．体外研究表明，在血浆蛋白结合方面，本品与丙米嗪、普萘洛尔、地西泮、西咪替丁、吲哚美辛、甲苯磺丁脲和磺胺二甲基嘧啶之间无相互作用。

３．已报道当使用本品超过推荐剂量时，与环孢素、阿司咪唑和特非那定有相互作用。这些药物若与本品同服时，应减少剂量。

４．已报道本品与华法林和地高辛有相互作用。因此，这些药物若与本品同服时，应减少剂量。

５．尚未观察到本品与齐多夫定间的相互作用。尚未观察到本品对炔雌醇和炔诺酮代谢的诱导效应。

伏立康唑Ｖｏｒｉｃｏｎａｚｏｌｅ

其他名称：威凡。

【药代动力学】口服吸收迅速而完全，给药后１～２ｈ达血药峰浓度。口服后绝对生物利用度约为９６％。胃液ｐＨ值改变对本品吸收无影响。稳态浓度下伏立康唑的Ｖｄ为４．６Ｌ／ｋｇ，提示本品在组织中广泛分布。血浆蛋白结合率约为５８％。体外试验表明伏立康唑通过ＣＹＰ２Ｃ１９、ＣＹＰ２Ｃ９和ＣＹＰ３Ａ４代谢。ＣＹＰ２Ｃ１９在本品的代谢中有重要作用，这种酶具有基因多态性。口服２００ｍｇ后终末半衰期约为６ｈ。主要代谢产物为Ｎ－氧化物，在血浆中约占７２％。该代谢产物抗菌活性微弱，对伏立康唑的药理作用无显著影响。仅有少于２％的药物以原形经尿排出。

【作用与用途】伏立康唑的作用机制是抑制真菌中由细胞色素Ｐ４５０介导的１４α－甾醇去甲基化，从而抑制真菌细胞膜麦角甾醇的生物合成，使其结构和功能丧失，最终导致真菌死亡。体外试验表明伏立康唑具有广谱抗真菌作用。本品对念珠菌属（包括耐氟康唑的克柔念珠菌、光滑念珠菌和白色念珠菌耐药株）具有抗菌作用，对所有监测的曲菌属真菌有杀菌作用。此外，伏立康唑在体外对其他致病性真菌也有杀菌作用，包括对现有抗真菌药敏感性较低的菌属，例如足放线菌属和镰刀菌属。临床适用于：治疗侵袭性曲霉病；治疗对氟康唑耐药的念珠菌引起的严重侵袭性感染（包括克柔念珠菌）。治疗由足放线菌属和镰刀菌属引起的严重感染。本品应主要用于治疗免疫缺陷患者中进行性的、可能威胁生命的感染。

【用法与用量】本品在静脉滴注前先溶解成１０ｍｇ／ｍＬ，再稀释至２～５ｍｇ／ｍＬ。本品不宜用于静脉注射。建议本品的静脉滴注速度最快不超过每小时３ｍｇ／ｋｇ，稀释后每瓶滴注时间须１～２ｈ以上。成人用药：无论是静脉滴注或口服给药，首次给药时第１日均应给予首次负荷剂量，以使其血药浓度在给药第１日即接近于稳态浓度。由于口服片剂的生物利用度很高（９６％），所以在有临床指征时静脉滴注和口服两种给药途径可以互换。

１．静脉滴注负荷剂量（第１个２４ｈ）：每１２ｈ给药一次，每次６ｍｇ／ｋｇ；维持剂量（开始用药２４ｈ以后）：２次／ｄ，每次４ｍｇ／ｋｇ。

２．口服患者体重≥４０ｋｇ时，负荷剂量（第１个２４ｈ）：每１２ｈ给药一次，每次４００ｍｇ（适用于第１个２４ｈ）。维持剂量（开始用药２４ｈ以后）：２次／ｄ，每次２００ｍｇ。患者体重＜４０ｋｇ时，负荷剂量（第１个２４ｈ）：每１２ｈ给药一次，每次２００ｍｇ（适用于第１个２４ｈ）。维持剂量（开始用药２４ｈ以后）：２次／ｄ，每次１００ｍｇ。

【不良反应】

１．最为常见的不良反应为视觉障碍、发热、皮疹、恶心、呕吐、腹泻、头痛、败血症、周围性水肿、腹痛及呼吸功能紊乱。与治疗有关的，导致停药的最常见不良反应包括肝功能试验值增高、皮疹和视觉障碍。

２．偶见肾损害、中毒性表皮坏死松解症、Ｓｔｅｖｅｎｓ－Ｊｏｈｎｓｏｎ综合征。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。粉针剂：２００ｍｇ。

【注意事项】

１．禁用于已知对伏立康唑或任何一种赋形剂有过敏史者。禁止与ＣＹＰ３Ａ４底物特非那定、阿司咪唑、西沙必利、匹莫齐特或奎尼丁合用；禁止与利福平、卡马西平和苯巴比妥合用。禁止与利福布丁同时应用。

２．疗程超过２８ｄ时伏立康唑对视觉功能的影响尚不清楚。如果连续治疗超过２８ｄ，需监测视觉功能，包括视敏度、视力范围及色觉。

３．肝毒性：在临床试验中，伏立康唑治疗组中严重的肝脏不良反应并不常见（包括肝炎、胆汁淤积和致死性的暴发性肝功能衰竭）。有报道肝毒性反应主要发生在伴有严重基础疾病（主要为恶性血液病）的患者中。肝脏反应，包括肝炎和黄疸，可以发生在无其他确定危险因素的患者中。通常停药后肝功能异常即能好转。在伏立康唑治疗前及治疗中均需检查肝功能。患者在治疗初及治疗中发生肝功能异常时均必须常规监测肝功能，以防发生更严重的肝脏损害。监测应包括肝功能的实验室检查（特别是肝功能试验和胆红素）。如果临床症状体征与肝病发展相一致，应考虑停药。

４．伏立康唑应用于孕妇时可导致胎儿损害。如在孕期使用伏立康唑，或在用药期间怀孕，应告知患者本品对胎儿的潜在危险。

５．伏立康唑片剂中含有乳糖成分，先天性的半乳糖不能耐受者、Ｌａｐｐ乳糖酶缺乏或葡萄糖－半乳糖吸收障碍者不宜应用本品。

６．一些吡咯类药物，包括伏立康唑，可引起ＱＴ间期的延长。在伏立康唑临床研究及上市后的监测中，罕有发生尖端扭转型室性心动过速的报道。在伴有多种混合危险因素（例如伴有心肌病、低钾血症、曾进行具有心脏毒性的化疗以及同时应用其他可能引起尖端扭转型室性心动过速的药物）的重症患者中，有发生尖端扭转型室性心动过速的报道。在上述有潜在心律失常危险的患者中需慎用伏立康唑。

７．在应用伏立康唑治疗前必须严格纠正钾、镁和钙的异常。

８．健康受试者在静脉滴注过程中发生的与滴注相关的类过敏反应主要为脸红、发热、出汗、心动过速、胸闷、呼吸困难、昏厥、恶心、瘙痒及皮疹，上述反应并不常见且多为即刻反应。一旦出现上述反应，应考虑停药。

【药物相互作用】

１．与利福平、卡马西平、苯妥英等肝药酶诱导剂合用，可使本品的血药浓度降低。

２．与西咪替丁、雷尼替丁、红霉素和阿奇霉素合用，对本品的Ｃｍａｘ和ＡＵＣ无显著影响。

３．与特非那定、阿司咪唑、西沙必利、匹莫齐特、奎尼丁、麦角碱类、环孢素、他克莫司、华法林、他汀类降脂药等合用，可使上述药物的血药浓度升高。

４．与华法林合用，可延长凝血酶原时间。

５．与利福布丁、奥美拉唑合用时，本品与二者的血药浓度可能均升高。

卡泊芬净Ｃａｓｐｏｆｕｎｇｉｎ

其他名称：科赛斯（Ｃａｎｃｉｄａｓ）。

【药代动力学】单剂量卡泊芬净经１ｈ静脉滴注后，其血浆浓度下降呈多相性。滴注后立即出现一个短时间的α相，接着出现一个半衰期为９～１１ｈ的β相，另外还会出现一个半衰期为２７ｈ的γ相。影响卡泊芬净血浆清除的主要因素是药物分布，而不是排出或生物转化。大约７５％放射性标记剂量的药物得到回收，其中有４１％在尿中，３４％在粪便中。卡泊芬净在给药后的最初３０ｈ内，很少排出或生物转化。与清蛋白的结合率很高（大约９７％）。通过水解和Ｎ－乙酰化作用被缓慢地代谢。有少量以原形从尿中排出（大约为给药剂量的１．４％）。原形药的肾脏清除率低。

【作用与用途】本品是一种由ＧｌａｒｅａＬｏｚｏｙｅｎｓｉｓ发酵产物合成而来的半合成脂肽（棘白菌素）化合物，能抑制许多丝状真菌和酵母菌细胞壁的一种基体成分———β（１，３）－Ｄ－葡聚糖的合成。体外药理学研究显示，卡泊芬净对许多种致病性曲霉菌属和念珠菌属真菌具有抗菌活性。适用于：治疗对其他治疗无效或不能耐受的侵袭性曲霉菌病；对疑似真菌感染的粒细胞缺乏症伴发热患者的经验治疗；口咽及食管念珠菌病；侵袭性念珠菌病，包括中性粒细胞减少症及非中性粒细胞减少症患者的念珠菌血症。

【用法与用量】

１．静脉滴注首次给予负荷剂量７０ｍｇ，以后每日５０ｍｇ，持续滴注１ｈ以上。中重度肝功能不全合并食管或口咽念珠菌感染者应适当减量。

２．口服每日５０ｍｇ，适于ＨＩＶ感染者口咽念珠菌病的治疗。

【不良反应】

１．发生率超过３％的有发热、恶心、呕吐及皮肤潮红。

２．已报道与药物有关的实验室检查异常有低清蛋白、低钾、白细胞减少、嗜酸性粒细胞增多、血小板减少、中性粒细胞减少、尿中红细胞增多、部分凝血酶时间延长、血清总蛋白降低、尿蛋白增多、凝血酶原时间延长、低钠及低钙。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ、７０ｍｇ。

【注意事项】

１．目前资料表明，本品长期持续应用耐受性良好，但不宜与环孢素合用，对本品中任一组分过敏者禁用。

２．大鼠和家兔实验提示本品可能具有胚胎毒性，因此，孕妇和哺乳期妇女慎用。

３．儿童患者的安全性和有效性尚未建立。

【药物相互作用】

１．体外试验显示，醋酸卡泊芬净对于细胞色素Ｐ４５０系统中任何一种酶都不抑制。在临床研究中，卡泊芬净不会诱导改变其他药物经ＣＹＰ３Ａ４代谢。卡泊芬净不是Ｐ－糖蛋白的底物。对细胞色素Ｐ４５０而言，卡泊芬净是一种不良的底物。

２．环孢素（４ｍｇ／ｋｇ一次给药，或３ｍｇ／ｋｇ两次给药）能使卡泊芬净的ＡＵＣ增加大约３５％。本品不会使环孢素的血浆浓度升高。

３．本品的药代动力学不受伊曲康唑、两性霉素Ｂ、麦考酚酸盐、奈非那韦或他克莫司的影响。本品对上述药物的药代动力学也无影响。

４．与他克莫司合用，可使后者的血药浓度降低。

５．与利福平合用，可使本品的血药浓度短暂性升高。

６．当本品与其他药物清除诱导剂（依非韦伦、奈韦拉平、苯妥英、地塞米松或卡马西平）同时使用时，可能使卡泊芬净的浓度产生有临床意义的下降。


第五节 抗病毒药

阿昔洛韦Ａｃｙｃｌｏｖｉｒ

其他名称：无环鸟苷，Ａｃｉｃｌｏｖｉｒ，ＡＣＶ，Ｚｏｖｉｒａｘ。

【药代动力学】口服吸收仅１５％～３７％，生物利用度较低，静脉滴注后血药浓度可显著增高。血浆蛋白结合率低，易透过生物膜，脑脊液和房水中的浓度可达血浆浓度的１／３～１／２。部分经肝代谢，主要以原形自肾排出。肾功能正常者的ｔ１／２为２．５ｈ。

【作用与用途】本品为广谱抗病毒药。适用于单纯疱疹脑炎、带状疱疹病毒和巨细胞病毒感染及乙型肝炎。

【用法与用量】

１．静脉滴注①单纯疱疹脑炎：本品为首选药物，５ｍｇ／ｋｇ加入液体中，１ｈ内静脉滴注完，每８ｈ一次，连用５～７ｄ。②带状疱疹病毒和巨细胞病毒感染：２５０ｍｇ／ｍ２加入液体静脉滴注，８ｈ一次，疗程７ｄ。③乙型肝炎：７．５ｍｇ／ｋｇ加入液体２ｈ静脉滴注完，２次／ｄ，疗程１０～３０ｄ。

２．口服一次２００ｍｇ，每４ｈ一次；或每日１ｇ，分次给予。肾功能不全者酌减。

【不良反应】

１．偶有发热、皮疹、头痛、全身不适。

２．静脉炎。

３．血尿，尿素氮及肌酐升高。

【制剂与规格】粉针剂（冻干制剂）：５００ｍｇ（标示量），钠盐５４９ｍｇ（折合纯品５００ｍｇ）。

【注意事项】１．肾功能不全者、小儿及哺乳期妇女遵医嘱慎用，服药期间宜多饮水。

２．对本品过敏者和孕妇禁用。

３．国家药品不良反应监测中心病例报告数据库数据显示，阿昔洛韦导致急性肾功能损害的问题依然突出。

【药物相互作用】

１．与干扰素（ＩＦＮ）或甲氨蝶呤（鞘内）合用，可能引起精神异常，应慎用。

２．与肾毒性药物合用可加重肾毒性，特别是肾功能不全者更易发生。

３．与齐多夫定合用可引起肾毒性。

４．与丙磺舒竞争性抑制有机酸的分泌，合并用丙磺舒可使本品的排泄减慢，ｔ１／２延长，体内药物蓄积。

阿糖腺苷Ｖｉｄａｒａｂｉｎｅ

其他名称：Ａｒａ－Ａ。

【药代动力学】静脉滴注或肌内注射后可被血液和组织中腺苷脱氨酶代谢为阿糖次黄嘌呤（Ａｒａ－ＨＸ），使血药浓度很快下降。本品ｔｍａｘ：肌内注射为３ｈ，静脉滴注为０．５ｈ。ｔ１／２为３．５ｈ。本品在各组织中的分布不同，在肝、肾、脾脏中浓度最高，骨骼肌、脑内浓度低，脑脊液内的浓度为血浆浓度的３５％～５０％。６０％～８０％的单磷酸阿糖腺苷以阿糖次黄嘌呤的形式从尿中排泄。

【作用与用途】本品为广谱抗病毒药物，主要抑制脱氧核糖核酸的合成，作用弱于阿昔洛韦。临床用于治疗单纯疱疹病毒脑炎、免疫抑制患者的带状疱疹病毒感染和乙型肝炎。

【用法与用量】静脉滴注：①单纯疱疹病毒脑炎，每日１５～３０ｍｇ／ｋｇ，以２００ｍｇ本品加入５００ｍＬ液体中静脉滴注，连用１０ｄ。②带状疱疹，每日１０ｍｇ／ｋｇ，连用５ｄ。③乙型肝炎，每日１０～１５ｍｇ／ｋｇ，连用１４～２８ｄ。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、腹痛、腹泻或便秘。

２．震颤、眩晕、共济失调、癫痫发作等。

３．大剂量应用可致白细胞减少、血小板减少。

４．皮疹、发热、乏力、氨基转移酶升高。

【制剂与规格】注射液（混悬液）：２００ｍｇ（１ｍＬ）、１０００ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】孕妇及婴儿禁用。如注射部位疼痛，必要时可加盐酸利多卡因注射液解除疼痛症状。

【药物相互作用】

１．不可与含钙的注射液配伍。

２．不宜与血液、血浆及蛋白质注射液剂配伍。

３．别嘌醇可加重本品对神经系统的毒性，不宜与别嘌醇合用。

４．与干扰素同用，可加重不良反应。

更昔洛韦Ｇａｎｃｉｃｌｏｖｉｒ

其他名称：丙氧鸟苷，羟甲基无环鸟苷，二羟丙氧甲基鸟苷，Ｃｙ?ｔｏｖｅｎｅ。

【药代动力学】本品在体内广泛分布于各种组织中，并可透过胎盘。脑脊液内浓度为同期血药浓度的７％～６７％；本品亦可进入眼内组织。Ｖｄ为０．７４Ｌ／ｋｇ。蛋白结合率低，为１％～２％，在体内不代谢。成人静脉滴注５ｍｇ／ｋｇ（１ｈ内）后的Ｃｍａｘ可达８．３～９μｇ／ｍＬ，ｔ１／２为２．５～３．６ｈ，肾功能减退者ｔ１／２可延长至９～３０ｈ。本品主要以原形经肾排出。

【作用与用途】本品对巨细胞病毒（ＣＭＶ）、单纯疱疹病毒Ⅰ型和Ⅱ型（ＨＳＶ－Ⅰ和ＨＳＶ－Ⅱ）、水痘带状疱疹病毒（ＶＺＶ）、ＥＢ病毒（ＥＢＶ）等均有较强的抑制作用，是目前较有希望的抗病毒药物。适用于免疫功能低下并发的ＣＭＶ感染及呼吸道、消化道、肝脏和中枢神经系统ＣＭＶ及其他敏感病毒引起的感染。

【用法与用量】

１．静脉滴注５ｍｇ／ｋｇ加液体于１ｈ内静脉滴注完，１２ｈ一次，疗程１４～２１ｄ；预防复发或维持治疗每日５ｍｇ／ｋｇ加液体静脉滴注，每周给药５ｄ。

２．口服用于维持治疗，５～１０ｍｇ／ｋｇ，２次／ｄ。

【不良反应】

１．贫血、血小板减少、白细胞减少。

２．恶心、腹泻、食欲不振。

３．肝肾损害，表现为氨基转移酶、尿素氮、肌酐升高。

【制剂与规格】粉针剂：２５０ｍｇ、５００ｍｇ。片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇禁用。小儿、有药物性白细胞减少者、精神病者慎用。哺乳期妇女在用药期间应中断哺乳。

２．出现中性粒细胞数下降、血小板下降应停药。

【药物相互作用】

１．与影响造血系统的药物、骨髓抑制剂及放射治疗等同用时，可增强对骨髓的抑制作用。

２．与肾毒性药物（如两性霉素Ｂ、环孢素）同用时可能加强肾功能损害，使本品经肾排出量减少而引起毒性反应。

３．与齐多夫定同用时可增强对造血系统的毒性，必须慎用。

４．与去羟肌苷同用或先后使用可使后者ＡＵＣ显著增加（增加７２％～１１１％），两者经肾清除量不变。

５．与亚胺培南－西司他丁同用可发生全身抽搐。

６．与丙磺舒或抑制肾小管分泌的药物合用可使本品的肾清除量减少约２２％，其ＡＵＣ增加约５３％，因而易产生毒性反应。

７．应避免与氨苯砜、喷他脒、氟胞嘧啶、长春碱、多柔比星、甲氧苄啶、磺胺类及核苷类药物合用。

金刚烷胺Ａｍａｎｔａｄｉｎｅ

其他名称：金刚胺，三环癸胺，Ｖｉｒｏｆｒａｌ，Ｓｙｍｍｅｔｒｅｌ。

【药代动力学】口服后在胃肠道吸收迅速且完全，吸收后分布于唾液、鼻腔分泌液中。在动物组织尤其是肺内的含量高于血清的含量。本品可通过胎盘及血－脑脊液屏障。肾功能正常者ｔ１／２为１１～１５ｈ，肾衰竭者为２４ｈ，长期透析的患者可达７～１０ｄ。口服后２～４ｈ血药浓度达峰值，约为０．３μｇ／ｍＬ；每日服药者在２～３ｄ可达稳态浓度，稳态血药浓度为０．２～０．９μｇ／ｍＬ。主要由肾脏排泄。９０％以上以原形经肾小球滤过随尿排出，部分可被动再吸收；在酸性尿中排泄率可迅速增加；也有少量由乳汁排泄。血液透析的患者，只有少量（约４％）可经血中清除。

【作用与用途】本品能阻止病毒进入细胞，抑制其核糖核酸释放，特异地抑制甲型流感病毒。临床适用于甲型流感的防治。

【用法与用量】口服：一次０．１ｇ，２次／ｄ，疗程５～７ｄ。

【不良反应】

１．恶心、食欲减退。

２．焦虑、头晕、失眠、共济失调等。

３．长期服用可致视网膜炎、视力丧失、水肿、尿潴留等。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．精神病、脑动脉硬化、癫痫患者及孕妇禁用。本品可由乳汁排泄，哺乳期妇女禁用。

２．下列情况应慎用：有脑血管病或病史，有反复发作的湿疹样皮疹病史，末梢性水肿，充血性心力衰竭，肾功能障碍。

【药物相互作用】

１．本品不宜与乙醇同用，后者会加强中枢神经系统的不良作用，如头昏、头重脚轻、昏厥、精神混乱及循环障碍。

２．其他抗震颤麻痹药、抗胆碱药、抗组胺药、吩噻嗪类或三环类抗抑郁药与本品合用，可加强阿托品样副作用，特别在有精神混乱、幻觉及噩梦的患者，需调整这些药物或本品的用量。

３．中枢神经兴奋药与本品同用时，可加强中枢神经的兴奋，严重者可引起惊厥或心律失常等不良反应。

聚肌苷酸－聚胞苷酸ＰｏｌｙｉｎｏｓｉｎｉｃＡｃｉｄａｎｄＰｏｌｙｃｙｔｉｄｙｌｉｃＡｃｉｄ

其他名称：聚肌胞苷酸，聚肌胞，ＰｏｌｙＩ∶Ｃ。

【药代动力学】肌内注射后１０～２０ｍｉｎ血液浓度达高峰，代谢产物主要从尿液中排出。

【作用与用途】本品为一种干扰素诱导剂。在体内细胞诱导下产生干扰素，有类似干扰素的作用，故有广谱抗病毒和免疫调节功能。用于病毒感染性疾病和肿瘤的辅助治疗，用于慢性乙型肝炎、流行性出血热、流行性乙型脑炎、病毒性角膜炎、带状疱疹、各种疣类和呼吸道感染等。

【用法与用量】

１．肌内注射每次２～４ｍｇ，隔日１次。

２．静脉滴注每次１００ｍｇ，每周２次。

【不良反应】注射局部疼痛、发热、过敏等。

【制剂与规格】注射液：１ｍｇ（２ｍＬ）、２ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．如出现过敏反应，应立即停药。

２．注射后产生发热者，如２ｄ后不能自行消失，应停药。

利巴韦林Ｒｉｂａｖｉｒｉｎ

其他名称：病毒唑，三氮唑核苷，Ｖｉｒａｚｏｌｅ。

【药代动力学】静脉滴注后迅速分布到身体各部分，并可通过血－脑脊液屏障。药物在呼吸道分泌物中的浓度大多高于血药浓度。药物能进入红细胞内，且蓄积量大。长期用药后脑脊液内药物浓度可达同时期血药浓度的６７％。本品可透过胎盘屏障，也能进入乳汁。与血浆蛋白几乎不结合。在肝内代谢。ｔ１／２为０．５～２ｈ。主要经肾排泄。

【作用与用途】可抑制多种病毒核糖核酸、脱氧核糖核酸的复制。对甲型和乙型流感病毒、甲型肝炎病毒、流行性出血热病毒、腺病毒、呼吸道合胞病毒、麻疹病毒、流行性乙型脑炎病毒、脊髓灰质炎病毒均有抑制作用。适用于敏感病毒引起的感染，疗效评价不一。

【用法与用量】静脉滴注：每日０．６～１ｇ，分２次加入液体中缓慢静脉滴注。

【不良反应】

１．口干、软便、胃肠道出血、胆红素升高。

２．大量长期使用可引起贫血或免疫抑制。

３．有较强的致畸作用，可致胚胎损害。

４．大剂量应用可致心脏损害，对呼吸道疾病患者引起呼吸困难、胸痛

等。

【制剂与规格】注射液：１００ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．孕妇禁用，对本品过敏者禁用。连用不超过７ｄ。有严重贫血、肝功能异常者慎用。

２．呼吸道合胞病毒性肺炎病初３ｄ内给药一般有效，本品不宜用于未经实验室确诊为呼吸道合胞病毒感染的患者。

３．长期或大量用药对肝功能、血常规有不良影响。

【药物相互作用】本品与齐多夫定同用时有拮抗作用，因本品可抑制齐多夫定转变成活性型的磷酸齐多夫定。

吗啉胍Ｍｏｒｏｘｙｄｉｎｅ

其他名称：病毒灵，ＡＢＯＢ。

【作用与用途】对流感病毒、副流感病毒、鼻病毒、腺病毒等多种病毒均有抑制作用。临床用于流行性感冒、水痘、疱疹、麻疹及流行性腮腺炎的防治，疗效不肯定，现已少用。

【用法与用量】口服：０．１～０．２ｇ，３次／ｄ。

【不良反应】可引起出汗、食欲不振及低血糖等反应。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。

【注意事项】本品性状发生改变禁止使用。【药物相互作用】参见利巴韦林。

重组人干扰素βＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＩｎｔｅｒｆｅｒｏｎβ【作用与用途】本品为全身性抗病毒、抗肿瘤和免疫调节药物。用于急性、慢性及复发性病毒感染性疾病，以及神经系统炎性免疫性疾病，缓解复发型多发性硬化疾病。如妇科、泌尿科疾病：生殖器疱疹、乳头瘤病毒感染、扁平疣和尖锐湿疣。皮肤科疾病：阴唇疱疹、生殖器疱疹、带状疱疹（局部或全身性）、乳头瘤（ＨＰＶ）病毒感染、扁平疣和尖锐湿疣。肝脏病：血清学检查表明用于有病毒复制的成人慢性活动性乙型、丙型及戊型肝炎，病毒活力有短期下降，氨基转移酶升高，无肝脏损害的成人患者。肿瘤：宫颈上皮内肿瘤、肿瘤性胸腔积液、毛细胞性白血病，用于将接受激素治疗的乳腺肿瘤或子宫内膜肿瘤患者的甾体激素受体诱导。多发性硬化：本品适用于患有多发性硬化症（ＭＳ），且在过去２年内至少有２次复发的患者（缓解复发型多发性硬化）。对不处于复发期的继发进展型多发性硬化症患者，其有效性还未得到证实。【用法与用量】冻干粉待完全溶解后才可使用。

１．阴唇疱疹、生殖器疱疹和带状疱疹广泛性或只有缓慢反应性疱疹性损害，全身用药，肌内注射，剂量为２００万ＩＵ／ｄ，连续１０ｄ。

２．扁平疣及尖锐湿疣１００万～３００万ＩＵ／ｄ，连用５ｄ，１周为１个周期，每次１～３个周期，病灶内或病灶周围注射；或肌内注射２００万ＩＵ／ｄ，连续１０ｄ。对多发性病变，或者当病灶内和病灶周围注射的药物难以进入病灶时最好选用肌内注射。

３．慢性病毒性肝炎①乙型肝炎：目前尚未找到最佳用药方案。推荐剂量为５００万ＩＵ／ｍ２体表面积，肌内注射，每周３次，连用６个月。如果用药１个月后，病毒复制的标志ＨＢｅＡｇ水平仍无下降，可增加剂量。用药剂量可根据患者对药物的耐受情况进行调整。如果治疗３～４个月后病情未见好转，应考虑停药。②丙型及戊型肝炎：目前尚未找到最佳用药方案。推荐剂量为按体表面积６００万ＩＵ／ｍ２，肌内注射，前２个月每周３次，然后改为３００万ＩＵ肌内注射，每周３次，连用３～６个月。治疗效果根据氨基转移酶在１６周内的水平判定。如果治疗１６周后病情未见好转应考虑停药。目前在反复治疗效果方面的经验尚不多。

４．宫颈上皮内肿瘤３００万ＩＵ／ｄ，病灶内注射，连用５ｄ，然后隔日注射３００万ＩＵ，连用２周。

５．肿瘤性胸腔积液将本品５００万ＩＵ以５０ｍＬ生理盐水稀释后注入胸膜腔。如果７～１５ｄ后又出现胸水，将本品１０００万ＩＵ用５０ｍＬ生理盐水稀释后注入胸膜腔。如果１５ｄ后再复发，用５０ｍＬ的生理盐水稀释２０００万ＩＵ药物注入胸膜腔。

６．毛细胞性白血病诱导剂量：每日６００万ＩＵ／ｍ２，静脉内缓慢滴注，连用７ｄ，共用３个周期，每个周期之间间隔１周。维持剂量：６００万ＩＵ／ｍ２，缓慢静脉内滴注，每周２次，连用２４周。

７．乳腺肿瘤和子宫内膜肿瘤中甾体激素受体的诱导肌内注射２００万～６００万ＩＵ／次，隔日１次，共２周。这种治疗方案在激素治疗期间每间隔４周可重复应用。

【不良反应】胃肠外用药时，可能会出现心血管和中枢神经系统方面的不良反应。胃肠外使用人干扰素β，尤其日剂量高时，可能会引起体温升高、无力、肌肉痛，并偶尔会出现头痛、恶心、呕吐。据报道，延长治疗时间可能出现下列症状：白细胞减少、血小板数目下降、贫血、凝血酶原时间延长、氨基转移酶一过性升高、心动过速、食欲不振、骨及关节疼痛、嗜睡、失眠、腹泻、低血压、呼吸困难和脱发。但是，这些不良反应即便是继续进行长期治疗也是可逆的。如果出现高热（高于４０°Ｃ）伴长时间寒战、呕吐及血压不稳应暂停用药或适当减量。

【制剂与规格】粉针剂：１００万ＩＵ、３００万ＩＵ。

【注意事项】

１．初次治疗必须在有使用此药经验的医生指导下进行。应在严格的医疗监控下使用本品。

２．在使用重组人干扰素α治疗丙型及戊型肝炎时，有极少数患者（少于１％）出现了甲状腺功能异常，尽管干扰素β尚未见此类报道，但仍应考虑出现这种现象的可能性。

３．感染艾滋病病毒的慢性活动性乙型肝炎患者使用此药疗效不佳。

４．胃肠外使用本品且同时使用具有心脏毒性药物的患者，或者有心脏病的患者胃肠外使用本品时需进行严密的医疗监控。

５．有癫痫发作史的患者应慎用本品。

６．严重肾肝功能损害的患者，以及严重骨髓抑制的患者使用本品时应谨慎并进行密切监测。

７．在使用本品期间应严密监测患者的电解质和血常规。如果白细胞、血小板和血红蛋白计数达到临界值，应每周查血常规１～２次。如果出现凝血酶原时间延长，则应每日监控此参数。

【药物相互作用】

１．与甾体类药物、阿司匹林、吲哚美辛及干扰前列腺素的药物同时使用，可降低本品的生物活性。

２．与茶碱合用，可能使后者清除率下降，ｔ１／２延长。

重组人干扰素γＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＩｎｔｅｒｆｅｒｏｎγ

【药代动力学】肌内或皮下注射后被缓慢吸收达８９％以上，皮下注射的ｔ１／２为９．３５ｈ，皮下注射后的浓度最高峰出现在３．４ｈ以后，达３７．４ＩＵ／ｍＬ。

【作用与用途】干扰素γ具有较强的免疫调节功能，能增强抗原递呈细胞功能，加快免疫复合物的清除和提高吞噬异物功能，对淋巴细胞具有双向调节功能，提高抗体依赖的细胞毒反应，增强某些免疫活性细胞ＨＬＡ－Ⅱ类抗原表达。对肝星状细胞（ＨＳＣ）的活化、增生和分泌细胞外基质具有很强的抑制作用，并能抑制胶原合成，促进胶原降解。本品对类风湿关节炎患者的滑膜成纤维细胞有抑制作用。用于治疗类风湿关节炎。有临床结果表明治疗骨髓增生异常综合征（ＭＤＳ）、异位性皮炎和尖锐湿疣有效。美国ＦＤＡ批准用于治疗转移性肾癌、创伤、异位性皮炎和肉芽肿；日本批准用于治疗肾细胞癌和蕈样真菌病；欧洲批准用于治疗类风湿关节炎。

【用法与用量】本品应在临床医生指导下使用。每瓶制品用灭菌注射用水１ｍＬ溶解，皮下或肌内注射。开始时每日注射５０万ＩＵ，连续３～４ｄ后，无明显不良反应，将剂量增到每日１００万ＩＵ。第２个月开始改为隔日注射１５０万～２００万ＩＵ，总疗程３个月。如能延长疗程为６个月效果更好或遵医嘱。

【不良反应】

１．常见的不良反应是发热，常在注射后数小时出现，持续数小时后自行消退，多数为低热（３８℃以下），但也有少数发热较高，发热时患者有头痛、肌肉痛、关节痛等流感样症状。一般用药３～５ｄ后即不再有发热反应。

２．其他不良反应有疲劳、食欲不振、恶心等。

３．常见的化验异常有白细胞、血小板减少和ＡＬＴ升高，一般为一过性，能自行恢复。如出现上述患者不能耐受的严重不良反应，应减少剂量或停药，并给予必要的对症治疗。

【制剂与规格】粉针剂：１００万ＩＵ、３００万ＩＵ。

【注意事项】

１．凡有明显过敏体质，特别是对抗生素有过敏史者，本品应慎用，必须使用时应先用本品做皮肤试验（５０００ＩＵ皮内注射），阴性者方可使用。在使用过程中如发生过敏反应，应立即停药，并给予相应治疗。

２．使用前应仔细检查包装瓶，如瓶或瓶塞有裂缝、破损不可使用。在加入灭菌注射用水后稍加振摇，制品应溶解良好，如有不能溶解的块状或絮状物，不可使用。制品溶解后应一次用完，不得分次使用。

３．孕妇、哺乳期妇女及儿童使用本品时应十分谨慎。

４．本制品在临床应用中，应注意不要与抑制骨髓造血功能的药物同时使用。

【药物相互作用】未系统研究过重组人干扰素γ与其他药物的相互作用。

重组人干扰素α－２ｂＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＩｎｔｅｒｆｅｒｏｎα－２ｂ

【药代动力学】本品通过肌内或皮下注射，ｔｍａｘ为３．５～８ｈ，ｔ１／２为４～１２ｈ。肾脏分解代谢为干扰素主要消除途径，而胆汁分泌与肝脏代谢是重要消除途径。肌内注射或皮下注射的吸收超过８０％。

【作用与用途】本品具有广谱抗病毒、抗肿瘤、抑制细胞增殖及提高免疫功能等作用。干扰素与细胞表面受体结合诱导细胞产生多种抗病毒蛋白，抑制病毒在细胞内繁殖，提高免疫功能包括增强巨噬细胞的吞噬功能，增强淋巴细胞对靶细胞的细胞毒性和天然杀伤性细胞的功能。用于治疗某些病毒性疾病，如急慢性病毒性肝炎、带状疱疹、尖锐湿疣。治疗某些肿瘤，如毛细胞性白血病、慢性髓细胞性白血病、多发性骨髓瘤、非霍奇金淋巴瘤、恶性黑色素瘤、肾细胞癌、喉乳头状瘤、卡波西肉瘤、卵巢癌、基底细胞癌、表面膀胱癌等。

【用法与用量】本品可以肌内注射、皮下注射和病灶注射。

慢性乙型肝炎：皮下或肌内注射，（３～６）×１０６ＩＵ／ｄ，连用４周后改为３次／周，连用１６周以上。

急慢性丙型肝炎：皮下或肌内注射，（３～６）×１０６ＩＵ／ｄ，连用４周后改为３次／周，连用１６周以上。

丁型肝炎：皮下或肌内注射，（４～５）×１０６ＩＵ／ｄ，连用４周后改为３次／周，连用１６周以上。

带状疱疹：肌内注射，１×１０６ＩＵ／ｄ，连用６ｄ。

尖锐湿疣：可单独应用，肌内注射，（１～３）×１０６ＩＵ／ｄ，连用４周。也可与激光或电灼等合用，一般采用疣体基底部注射，１×１０６ＩＵ／次。

毛细胞白血病：每日（２～８）×１０６ＩＵ／ｍ２，连用至少３个月。

慢性粒细胞白血病：每日（３～５）×１０６ＩＵ／ｍ２，肌内注射。可与化疗药物羟基脲、阿糖胞苷等合用。

多发性骨髓瘤：作为诱导或维持治疗，（３～５）×１０６ＩＵ／ｍ２，肌内注射，３次／周，并与ＶＭＣＰ等化疗方案合用。

非霍奇金淋巴瘤：作为诱导或维持治疗，（３～５）×１０６ＩＵ／ｍ２，肌内注射，３次／周，并与ＣＨＶＰ等化疗方案合用。

恶性黑色素瘤：６×１０６ＩＵ，肌内注射，３次／周，与化疗药物合用。

肾细胞癌：６×１０６ＩＵ，肌内注射，３次／周，与化疗药物合用。

喉乳头状瘤：３×１０６ＩＵ／ｍ２，肌内或皮下注射，每周３次（隔日１次）。

卡波西肉瘤：每日５０×１０６ＩＵ／ｍ２，连续５ｄ，每次静脉滴注３０ｍｉｎ。至少间隔９ｄ再进行下一个５ｄ的治疗期。

基底细胞癌：５×１０６ＩＵ，瘤灶内注射，３次／周，３周。

卵巢癌：（５～８）×１０６ＩＵ，肌内注射，３次／周，与化疗药物合用。

【不良反应】

１．常见发热、头痛、寒战、乏力、肌痛、关节痛等症状，常出现在用药的第１周，不良反应多在注射４８ｈ后消失。如遇严重不良反应，须修改治疗方案或停止用药。一旦发生过敏反应，应立即停止用药。

２．少数患者还可出现白细胞减少、血小板减少等血常规异常，停药后即可恢复正常。

３．偶见有厌食、恶心、腹泻、呕吐、脱发、高（或低）血压、神经系统紊乱等不良反应。

【制剂与规格】粉针剂：１００万ＩＵ、３００万ＩＵ、５００万ＩＵ。

【注意事项】

１．本品冻干制剂为白色疏松体，溶解后为无色透明液体，如遇有混浊、沉淀等异常现象，则不得使用。包装瓶有损坏、过期失效不能使用。

２．以注射用水溶解时应沿瓶壁注入，以免产生气泡，溶解后宜于当日用完，不得放置保存。

【药物相互作用】

１．干扰素可能会改变某些酶的活性，尤其可减低细胞色素酶Ｐ４５０的活性，因此西咪替丁、华法林、茶碱、地西泮、普萘洛尔等药物代谢受到影响。

２．在与具有中枢作用的药物合并使用时，会产生相互作用。

齐多夫定Ｚｉｄｏｖｕｄｉｎｅ

其他名称：叠氮胸苷，Ａｚｉｄｏｔｈｙｍｉｄｉｎｅ，ＡＺＴ。

【药代动力学】口服后可迅速吸收，在用药后０．５～１．５ｈ血药浓度达峰值；在每８ｈ给药２ｍｇ／ｋｇ至每４ｈ给药１０ｍｇ／ｋｇ之间，药物剂量与药代动力学参数不相关。消除ｔ１／２约为１ｈ（０．７８～１．９３ｈ）。齐多夫定可快速转化为３′－叠氮－３′－脱氧－５′－Ｏ－β－Ｄ－ＧＺＤＶ，后者ｔ１／２为１ｈ（０．６１～１．７３ｈ），口服给药后，尿中回收的齐多夫定与ＧＺＤＶ分别占总剂量的１４％与７４％，总的尿回收率平均为９０％（６３％～９５％），表明具有较高的回收率。但是，由于首关效应，本品平均的口服生物利用度为６５％（５２％～９５％）。

【作用与用途】本品能竞争性地抑制反转录酶和病毒核心蛋白的合成，阻断人类免疫缺陷病毒在细胞内的复制。用于治疗艾滋病，长期应用可产生耐药性。

【用法与用量】

１．成人如与其他抗反转录酶病毒药联合使用本品，推荐剂量为每日６００ｍｇ，分次服用；若单独应用本品则推荐５００ｍｇ／ｄ或６００ｍｇ／ｄ，分次服用（在清醒时每４ｈ服１００ｍｇ）。

２．儿童推荐３个月至１２岁儿童每６ｈ口服１８０ｍｇ／ｍ２，不应超过每６ｈ２００ｍｇ／ｍ２。

３．新生儿从出生１２ｈ后开始至６周龄，每６ｈ口服２ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】

１．白细胞减少、贫血。

２．肝功能异常。

３．头痛、味觉异常、口腔溃疡。

【制剂与规格】胶囊剂：１００ｍｇ、２５０ｍｇ。

【注意事项】对粒细胞计数＜１×１０９／Ｌ或血红蛋白水平＜９５ｇ／Ｌ的患者使用时应极度谨慎。由于严重贫血最常发生于治疗４～６周时，此时需要调整剂量或停止治疗，故治疗过程中应经常做血细胞计数（至少每２周一次）。如发生粒细胞减少或贫血，可能需要调整剂量。

【药物相互作用】

１．与更昔洛韦、干扰素α、骨髓抑制药或细胞毒性药物合用，有增加血液毒性的危险。

２．丙磺舒通过抑制葡萄醛酸和（或）降低肾脏对本品的排泄而导致本品血药浓度升高的资料还很有限。

３．有报道服用本品的患者苯妥因血药浓度较低，但其中有１例升高。

４．与美沙酮合用，未见后者药代动力学变化，其维持量也未做调整。

５．与氟康唑合用，可影响本品的清除率与代谢，增加本品的ＡＵＣ（７４％，范围为８％～１７３％），使其ｔ１／２延长（１２８％，范围为４％～１８９％），临床意义尚不明确。

６．壬二酸可能通过抑制首关效应增加本品的生物利用度，尽管临床意义还不明确，两药合用应密切监视可能出现的不良作用。本品对壬二酸的药代动力学没有改变。

７．同服本品与拉米夫定，二者ＡＵＣ与总清除率都没有发生变化，但本品Ｃｍａｘ增加。

８．单剂本品与利福平同用，ＡＵＣ降低，但是，每日１次服用利福平对多次本品给药的影响还不清楚，影响ＤＮＡ复制的一些核苷类似物如利巴韦林在体外试验中拮抗本品的抗病毒活性，应避免与这样的药物合用。

９．对乙酰氨基酚、阿司匹林、苯二氮类、西咪替丁、保泰松、吗啡、磺胺药都可抑制本品的葡萄糖醛酸化，从而降低本品的清除率。

１０．与阿昔洛韦联用可引起神经系统毒性，如昏睡、疲劳等。

二脱氧胸苷Ｄｉｄａｎｏｓｉｎｅ

其他名称：ＤＤＳ。

【作用与用途】本品作用机制同叠氮胸苷，已被作为治疗ＨＩＶ感染的首选药物。对叠氮胸苷已产生耐药性的ＨＩＶ对本品也可能有效。

【用法与用量】口服：体重５０～７５ｋｇ者，每次２００ｍｇ，２次／ｄ；或缓冲粉末剂２５０ｍｇ，２次／ｄ。体重小于５０ｋｇ或大于７５ｋｇ者每日可按２００ｍｇ／ｍ２的剂量给予。

【不良反应】

１．胰腺炎。

２．手足麻木、烧灼感或疼痛。

３．恶心、呕吐、腹痛、便秘、食欲减退等。

４．头痛、抑郁、皮疹、味觉异常。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ、１００ｍｇ、１５０ｍｇ。缓冲粉末剂：１００ｍｇ、１６７ｍｇ、２５０ｍｇ、３７５ｍｇ。

【注意事项】

１．有胰腺炎或酒精中毒病史者忌用。

２．使用本品期间应避免与已知对胰腺有毒性的药物（静脉注射戊烷脒）合用。

３．本品应空腹时给药，除饮水外，服药前１ｈ或服药后２ｈ不宜吃或饮用其他东西。

４．在服用本品２ｈ内，不能联用四环素、氟喹诺酮等。在服用本品前２ｈ避免用酮康唑，以免产生相互作用。

５．本品不能与水果汁或其他含酸液体相混合，液体必须搅拌２～３ｍｉｎ，直至缓冲粉末剂完全溶解，并且应立即饮下全部药液。片剂必须充分咀嚼、手工碾碎或分散在水中方可服用。

膦甲酸钠ＦｏｓｃａｒｎｅｔＳｏｄｉｕｍ

其他名称：膦甲酸三钠，Ｆｏｓｃａｖｉｒ，ＰＦＡ。

【药代动力学】在美国对肾功能正常患者以每次６０ｍｇ／ｋｇ剂量进行间歇静脉滴注治疗（每８ｈ一次）的两个临床研究表明：首次用药后Ｃｍａｘ分别为５７３μｍｏｌ／Ｌ和４４５μｍｏｌ／Ｌ，Ｃｍｉｎ分别为２８μｍｏｌ／Ｌ和８８μｍｏｌ／Ｌ；使用至第１４或１５ｄ的Ｃｍａｘ分别为５７９μｍｏｌ／Ｌ和５１７μｍｏｌ／Ｌ，Ｃｍｉｎ分别为１１０μｍｏｌ／Ｌ和１０５μｍｏｌ／Ｌ；血浆平均清除率分别为（１７８±４８）ｍＬ／ｍｉｎ和（１３０±４４）ｍＬ／ｍｉｎ。对接受间歇滴注者第１日或第３日的研究提示平均ｔ１／２约３ｈ，给药量的８０％～９０％以原形由尿排出。本品能进入患者脑脊液，脑脊液中药物浓度与患者的血－脑脊液屏障缺陷程度有关。本品可以蓄积在人的骨中，但蓄积程度尚未确定。

【作用与用途】可竞争性地抑制巨细胞病毒、ＥＢ病毒、单纯疱疹病毒、乙肝病毒及ＨＩＶ的复制。临床用于艾滋病及其他敏感病毒引起的感染。

【用法与用量】１．治疗艾滋病每日６０ｍｇ／ｋｇ，分３次加入液体中，于２ｈ内静脉滴注完，疗程１４ｄ。

２．治疗其他免疫抑制疾病伴敏感病毒感染：除上述剂量外，加维持量６０ｍｇ／ｋｇ，每周５次，连用２～１６周。

【不良反应】

１．肾功能损害血清肌酐值升高，肌酐清除率降低，肾功能异常、急性肾衰竭、尿毒症、多尿、代谢性酸中毒。停止用药１～１０周血清肌酐值能恢复至治疗前水平或正常。

２．电解质紊乱低钙血症、低镁血症、低钾血症、低磷血症或高磷血症。

３．惊厥（包括癫痫大发作）虽然许多患者出现惊厥可能因低钙血症或原有疾病（隐球菌脑膜炎、占位性病变或其他中枢神经系统肿瘤），但不能排除与本品的关系。

４．贫血或血红蛋白降低一般不同时伴有白细胞及血小板计数下降。许多ＡＩＤＳ患者同时接受ＡＺＴ治疗，并在接受本品前已存在贫血。

５．局部刺激注射部位静脉炎、生殖泌尿道刺激症状或溃疡。

６．全身反应疲乏、不适、寒战、发热、脓毒症。

７．消化系统反应恶心、呕吐、腹泻、腹痛、消化不良、便秘，曾有胰腺炎个例报道。ＡＬＴ和ＡＳＴ异常。

８．代谢及营养失调低钠血症和下肢水肿，乳酸脱氢酶、碱性磷酸酶或淀粉酶升高。

９．中枢及周围神经系统反应感觉异常、头痛、眩晕、非自主性肌肉收缩、震颤、共济失调、神经病。

１０．精神失调厌食、焦虑、神经质、精神错乱、抑郁、精神病、激动、进攻性反应。

１１．心血管系统反应心电图异常、高血压或低血压、室性心律失常。１２．其他白细胞减少、粒细胞减少、血小板减少、皮疹、肌肉无力。

【制剂与规格】注射液：２．４ｇ（５００ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品必须由专科医生严格按使用说明书使用。

２．使用本品期间必须密切监测肾功能，根据肾功能情况调整剂量，做到给药个体化。

３．本品不能采用快速或弹丸式静脉注射方式给药。静脉滴注速度不得大于每分钟１ｍｇ／ｋｇ。

４．为减低本品的肾毒性，使用以前及使用期间患者应水化，静脉输液（５％葡萄糖注射液或生理盐水）量为２．５Ｌ／ｄ，并可适当使用噻嗪类利尿药。

５．本品不能与其他药物混合静脉滴注，仅能使用５％葡萄糖注射液或生理盐水稀释。

６．本品不能与其他肾毒性药物如氨基糖苷类抗生素、两性霉素Ｂ或万古霉素等同时使用。

７．本品不能与静脉注射喷他脒联合使用，以免发生低钙血症。

８．避免与皮肤、眼接触，若不慎接触，应立即用清水洗净。

【药物相互作用】

１．与静脉用喷他脒合用可引起低钙血症。

２．与利托那韦和（或）沙奎那韦合用可引起肾功能损害。

３．本品可引起低钙血症，与已知能影响血钙的药物合用时应慎重。


第六节 抗原虫药

氯喹Ｃｈｌｏｒｏｑｕｉｎｅ

【药代动力学】口服后肠道吸收快而充分，服药后１～２ｈ血中浓度最高。约５５％的药物在血中与血浆成分结合。血药浓度维持较久，ｔ１／２为２．５～１０ｄ。氯喹在红细胞中的浓度为血浆内浓度的１０～２０倍，而被疟原虫侵入的红细胞内的氯喹浓度，又比正常的高约２５倍。与组织蛋白结合更多，在肝、脾、肾、肺中的浓度高于血浆浓度达２００～７００倍。在脑组织及脊髓组织中的浓度为血浆浓度的１０～３０倍。在体内的代谢转化是在肝脏进行的，其主要代谢产物是去乙基氯喹，此物仍有抗疟作用。小部分（１０％～１５％）以原形经肾排泄，其排泄速度可因尿液酸化而加快，碱化而降低。约８％随粪便排泄，也可由乳汁中排出。

【作用与用途】本品及其他４－氨基喹啉类抗疟药（如哌喹、阿莫地喹等）主要对疟原虫的红内期起作用，可能系干扰了疟原虫裂殖体ＤＮＡ的复制与转录过程或阻碍了其内吞作用，从而使虫体由于缺乏氨基酸而死亡。本品能有效地控制疟疾症状发作。对红外期无作用，不能阻止复发，但因作用较持久，故能使复发推迟。恶性疟因无红外期，故能被根治。对原发性红外期无效，对配子体也无直接作用，故不能作病因预防，也不能阻断传播。目前临床发现有相当一部分恶性疟原虫对本品产生了耐药性，使本品疗效降低，因此在很多情况下需改用其他抗疟药或联合用药。本品主要用于治疗疟疾急性发作，控制疟疾症状。还可用于治疗肝阿米巴病、华支睾吸虫病、卫氏并殖吸虫病、结缔组织病等。另可用于治疗光敏性疾病，如日晒红斑症。

【用法与用量】

１．成人常用量①间日疟，口服首剂１ｇ，第２、３日各０．７５ｇ。②抑制性预防疟疾，口服每周１次，每次０．５ｇ。③肠外阿米巴病，口服每日１ｇ，连服２日后改为每日０．５ｇ，总疗程为３周。④类风湿关节炎，每日０．２５～０．５ｇ，待症状控制后，改为０．１２５ｇ，２～３次／ｄ，需服用６周至６个月才能达到最大的疗效，可作为使用水杨酸制剂及递减肾上腺皮质激素时的辅助药物。

２．小儿常用量①间日疟，口服首次剂量按体重１０ｍｇ／ｋｇ（以氯喹计算，以下同），最大量不超过６００ｍｇ，６ｈ后按体重５ｍｇ／ｋｇ再服１次，第２、３日每日按体重５ｍｇ／ｋｇ给予。②肠外阿米巴病，每日按体重口服１０ｍｇ／ｋｇ（最大量不超过６００ｍｇ），分２～３次服，连服２周，休息１周后，可重复１个疗程。

【不良反应】

１．本品用于治疗疟疾时，不良反应较少，口服一般可能出现的反应有：头晕、头痛、眼花、食欲减退、恶心、呕吐、腹痛、腹泻、皮肤瘙痒、皮疹、甚至剥脱性皮炎、耳鸣、烦躁等。反应大多较轻，停药后可自行消失。

２．在治疗卫氏并殖吸虫病、华支睾吸虫病及结缔组织病时，用药量大，疗程长，可能会有较重的反应，常见对眼的毒性，因氯喹可由泪腺分泌，并由角膜吸收，在角膜上出现弥漫性白色颗粒，停药后可消失。

３．本品相当部分在组织内蓄积，久服可致视网膜轻度水肿和色素聚集，出现暗点，影响视力，常为不可逆。

４．本品还可损害听力，孕妇大量服用可造成小儿先天性耳聋、智力迟钝、脑积水、四肢缺陷等。

５．偶可引起窦房结的抑制，导致心律失常、休克，严重时可发生阿－斯综合征而导致死亡。

６．本品尚可导致药物性精神病、白细胞减少、紫癜、皮炎、光敏性皮炎、银屑病、毛发变白、脱毛、神经肌肉痛、轻度短暂头痛等。

７．溶血、再生障碍性贫血、可逆性粒细胞缺乏症、血小板减少等较为罕见。

【制剂与规格】片剂：０．０７５ｇ、０．２５ｇ。

【注意事项】

１．肝肾功能不全、心脏病、重型多形红斑、血卟啉病、银屑病及精神病患者慎用。

２．本品可引起胎儿脑积水、四肢畸形及耳聋，故孕妇禁用。

【药物相互作用】

１．本品与保泰松同用，易引起过敏性皮炎。

２．与氯丙嗪等合用，易加重肝脏负担。

３．本品对神经肌肉接头有直接抑制作用，链霉素可加重此不良反应。

４．洋地黄化后应用本品易引起心脏传导阻滞。

５．本品与肝素或青霉胺合用，可增加出血机会。

６．本品与伯氨喹合用可根治间日疟。

７．与氯化铵合用，可加速排泄而降低血中浓度。

８．与单胺氧化酶抑制药合用可增加毒性。

９．与曲安西龙合用易致剥脱性红皮病。

１０．与氯喹同类物（氨酚喹、羟基氯喹等）同用时，可使氯喹血中浓度提高。

青蒿素Ａｒｔｅｍｉｓｉｎｉｎ

其他名称：Ａｒｔｅａｎｎｕｉｎ。

【药代动力学】口服后由肠道迅速吸收，０．５～１ｈ后血药浓度达高峰，４ｈ后下降一半，７２ｈ后血中仅含微量。它在红细胞内的浓度低于血浆中的浓度。吸收后分布于组织内，以肠、肝、肾的含量较多。本品为脂溶性物质，故可透过血－脑脊液屏障进入脑组织。在体内代谢很快，代谢物的结构和性质还不清楚。主要从肾及肠道排出，２４ｈ可排出８４％，７２ｈ仅少量残留。由于代谢与排泄均快，有效血药浓度维持时间短，不利于彻底杀灭疟原虫，故复发率较高。青蒿素衍生物青蒿酯的ｔ１／２为０．５ｈ，故应反复给药。

【作用与用途】本品是从中药青蒿中提取的有过氧基团的倍半萜内酯药物。青蒿素的作用机制尚不十分清楚，主要是干扰疟原虫的表膜－线粒体功能。主要用于间日疟、恶性疟的症状控制，以及耐氯喹虫株的治疗，也可用以治疗凶险型恶性疟，如脑型、黄疸型疟等。还可用于治疗系统性红斑狼疮（ＳＬＥ）与盘状红斑狼疮。

【用量用法】

１．控制疟疾症状（包括间日疟与耐氯喹恶性疟）①口服，首剂１ｇ，６～８ｈ后０．５ｇ，第２、３日各０．５ｇ。②直肠给药，首次０．６ｇ，４ｈ后０．６ｇ，第２、３日各０．４ｇ。

２．恶性脑型疟肌内注射，首剂０．６ｇ，第２、３日各注射０．１５ｇ。

３．系统性红斑狼疮或盘状红斑狼疮第１个月每次口服０．１ｇ，２次／ｄ；第２个月每次０．１ｇ，３次／ｄ；第３个月每次０．１ｇ，４次／ｄ。

【不良反应】青蒿素毒性低，使用安全，一般无明显不良反应。

１．少数人有食欲减退、恶心呕吐、腹泻等胃肠道反应，但不严重。

２．水混悬剂对注射部位有轻度刺激。

３．个别人有一过性氨基转移酶升高、轻度皮疹。

【制剂与规格】栓剂：４００ｍｇ、６００ｍｇ。片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。油注射液：５０ｍｇ（２ｍＬ）、１００ｍｇ（２ｍＬ）、２００ｍｇ（２ｍＬ）。水混悬注射液：３００ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】妊娠早期慎用。

【药物相互作用】

１．本品必须与伯氨喹合用根治间日疟。

２．与甲氧苄啶合用有增效作用，并可减少近期复燃或复发。

双氢青蒿素Ｄｉｈｙｄｒｏａｒｔｅｍｉｓｉｎｉｎ

【药代动力学】口服吸收良好，起效迅速。口服双氢青蒿素２ｍｇ／ｋｇ后，１．３３ｈ血药浓度达峰值，为０．７１μｇ／ｍＬ。ｔ１／２为１．５７ｈ。体内分布广，排泄和代谢迅速。

【作用与用途】本品为青蒿素的衍生物，对疟原虫红内期有强大且快速的杀灭作用，能迅速控制临床发作及症状。适用于各种类型的疟疾的症状控制，尤其是对抗氯喹的恶性及凶险型疟疾有较好疗效。

【用法与用量】口服：１次／ｄ，成人６０ｍｇ，首剂加倍；儿童量按年龄递减。连用５～７ｄ。

【不良反应】推荐剂量未见不良反应，少数病例有轻度网织红细胞一过性减少。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ。

【注意事项】孕妇慎用。

乙胺嘧啶Ｐｙｒｉｍｅｔｈａｍｉｎｅ

【药代动力学】口服后在肠道吸收较慢但完全，６ｈ内血浆浓度达高峰，它的抗叶酸作用可持续４８ｈ以上。主要分布于红细胞、白细胞，以及肺、肝、肾、脾等器官中。本品能通过胎盘，经肾脏缓慢排出。服药后５～７ｄ有１０％～２０％的原形自尿中排出，可持续３０ｄ以上。本品也可由乳汁排出，从粪便仅排出少量。ｔ１／２为８０～１００ｈ。血浆浓度为１０～１００μｇ／ｍＬ时，能抑制恶性疟原虫敏感株的血内裂殖体。

【作用与用途】本品可抑制疟原虫的二氢叶酸还原酶，干扰疟原虫的叶酸正常代谢，对恶性疟及间日疟原虫红细胞前期有效，常用作病因性预防药。此外，也能抑制疟原虫在蚊体内的发育，故可阻断传播。临床上用于预防疟疾和休止期抗复发治疗。

【用法与用量】

１．病因预防口服，每周２５ｍｇ／次；或５０ｍｇ／次，２周一次。

２．防复发治疗口服，每日５０ｍｇ／次，连服２ｄ。

【不良反应】

１．口服一般抗疟治疗量时，毒性很低，较为安全。大剂量应用时，如每日用２５ｍｇ，连服１个月以上，就会出现叶酸缺乏现象。

２．主要影响生长繁殖特别迅速的组织，如骨髓、消化道黏膜，引起造血功能障碍及消化道症状，如味觉的改变或丧失，舌头疼痛、红肿、烧灼感及针刺感，口腔溃疡、白斑等，食管炎所致的吞咽困难、恶心、呕吐、腹痛、腹泻等。较严重的是巨细胞性贫血、白细胞减少症等，如及早停药，能自行恢复。甲酰四氢叶酸可改善骨髓功能。

３．由过敏所致的皮肤红斑则较少见。

【制剂与规格】片剂：６．２５ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇、哺乳期妇女禁用。

２．大剂量治疗时每周应监测白细胞及血小板２次。

３．下列情况应慎用：①意识障碍。大剂量治疗弓形虫病时可引起中枢神经系统毒性反应并可干扰叶酸代谢。②葡萄糖－６－磷酸脱氢酶缺乏。服用本品可能引起溶血性贫血。③巨细胞性贫血。服用本品可影响叶酸代谢。


第七节 抗病毒及免疫调节药

拉米夫定Ｌａｍｉｖｕｄｉｎｅ

其他名称：贺普丁（Ｈｅｐｔｏｄｉｎ）。

【药代动力学】本品为核苷类似物，口服后吸收良好，成人口服本品０．１ｇ，１ｈ左右达血药峰浓度，为１．１～１．５μｇ／ｍＬ，生物利用度为８０％～８５％。与食物同时服用可使ｔｍａｘ延迟０．２５～２．５ｈ，Ｃｍａｘ下降１０％～４０％，但生物利用度不变。本品可通过血－脑脊液屏障进入脑脊液。主要以原形经肾脏排泄，肾脏排泄约占总清除量的７０％左右，仅５％～１０％被代谢成反式硫氧化物的衍生物。

【作用与用途】本品适用于治疗有乙型肝炎病毒活动复制证据，并伴有血清氨基转移酶（ＡＬＴ或ＡＳＴ）持续升高或肝脏组织学活动性病变的肝功能代偿的成年慢性乙型肝炎。

【用法与用量】口服：０．１ｇ／次，１次／ｄ。

【不良反应】口腔炎、高血糖、无力、贫血、单纯红细胞再生障碍、淋巴结病、脾大、乳酸酸中毒和脂肪变性、胰腺炎、治疗结束后肝炎加重、过敏反应、风疹、横纹肌溶解、感觉异常、外周神经病变、呼吸音异常或哮鸣、脱发、瘙痒、皮疹。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．应提醒患者注意，本品不是一种可以根治乙型肝炎的药物，患者必须在有乙型肝炎治疗经验的专科医生指导下用药，不能自行停药，并需在治疗中定期监测，应至少每３个月测一次ＡＬＴ水平，每６个月测一次ＨＢＶ－ＤＮＡ和ＨＢｅＡｇ。

２．如果停止拉米夫定治疗，应对患者的临床情况和血清肝功能指标（ＡＬＴ和胆红素水平）进行定期监测至少４个月，之后根据临床需要进行随访。对于在停止治疗后出现肝炎复发的患者重新开始拉米夫定治疗的资料尚不充分。

３．目前尚无本品用于孕妇的资料，故仍应对新生儿进行常规的乙型肝炎疫苗免疫接种。

【药物相互作用】由于本品的药物代谢和血浆蛋白结合率低，并主要以原形经肾脏清除，故与其他药物代谢物之间的潜在相互作用的发生率很低。同时使用拉米夫定和扎西他滨时，拉米夫定可能抑制后者在细胞内的磷酸化。因此，建议不要同时使用这两种药物。

阿德福韦酯ＡｄｅｆｏｖｉｒＤｉｐｉｖｏｘｉｌ

其他名称：贺维力（Ｈｅｐｓｅｒａ），代丁，名正，亿来芬，阿迪仙，阿甘定，久乐，丁贺，优贺丁。

【药代动力学】阿德福韦是一种单磷酸腺苷的无环核苷类似物，单剂口服阿德福韦酯的生物利用度约为５９％，服用０．５８～４．００ｈ（中值＝１．７５ｈ）阿德福韦，Ｃｍａｘ为（１８．４±６．２６）ｎｇ／ｍＬ。ＡＵＣ０～∞为（２２０±７０．０）ｎｇ·ｈ／ｍＬ。血浆阿德福韦以二室方式消除，终末ｔ１／２为（７．４８±１．６５）ｈ。口服给药后，阿德福韦酯迅速地转化为阿德福韦。口服阿德福韦酯１０ｍｇ稳态２４ｈ从尿中回收阿德福韦４５％。

【作用与用途】同拉米夫定

【用法与用量】口服：１０ｍｇ／次，１次／ｄ。

【不良反应】疲乏、胃肠道反应（腹部不适、上腹痛、腹泻、恶心、胃部不适）、鼻咽炎、头晕、皮疹、脱发、肝区痛、自发流产、失眠、实验室检查异常［ＡＬＴ、ＣＰＫ（肌酸激酶）和ＡＬＰ升高，中性粒细胞和白细胞减少］。

【制剂与规格】片剂或胶囊剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．患者必须在有乙肝治疗经验的专科医生指导下用药。停药后有可能出现肝炎恶化，需要时应恢复该药的治疗。

２．有肾功能不全危险因素或有基础肾功能不全的患者中，长期使用阿德福韦酯可能引起肾毒性。这些患者必须密切监测肾功能，并可能需要调整给药间隔时间。

３．在合并ＨＩＶ感染的慢性乙肝患者中，采用该药治疗有可能使ＨＩＶ产生耐药。

４．艾滋病患者在单独使用核苷类似物或与其他抗反转录病毒药物联合治疗时，曾有发生乳酸性酸中毒及伴肝脏脂肪变性的严重肝大的报道，包括个别致死病例。

【药物相互作用】

１．与经肾小管主动分泌的药物合用时应当慎重，因为两种药物竞争同一消除途径，可能会引起阿德福韦或者合用药物的血清浓度升高。

２．与布洛芬（８００ｍｇ，３次／ｄ）同时使用，阿德福韦酯Ｃｍａｘ（３３％）、ＡＵＣ（２３％）和尿回收率增加。该增加似乎由于口服生物利用度增加而不是由肾脏清除减少所致。

恩替卡韦Ｅｎｔｅｃａｖｉｒ

其他名称：博路定（Ｂａｒａｃｌｕｄｅ）。

【药代动力学】口服吸收迅速，０．５～１．５ｈ达到血药峰浓度。每日给药１次，６～１０ｄ后可达稳态，累积量约为两倍。广泛分布于各组织。与人血浆蛋白结合率为１３％。在达到血浆峰浓度后，血药浓度以双指数方式下降，终末消除半衰期为１２８～１４９ｈ，有效累积半衰期约为２４ｈ。主要以原形通过肾脏清除，同时通过肾小球滤过和网状小管分泌，清除率为给药量的６２％～７３％。肾清除率为３６０～４７１ｍＬ／ｍｉｎ，且不依赖于给药剂量。

【作用与用途】适用于病毒复制活跃、ＡＬＴ持续升高或肝脏组织学有活动性病变的成人慢性乙型肝炎的治疗。

【用法与用量】口服：０．５ｍｇ／次，１次／ｄ。拉米夫定耐药突变的患者为１．０ｍｇ／次，１次／ｄ。餐前或餐后至少２ｈ服用。肾功能不全患者需根据不同情况调整用量。

【不良反应】

１．疲劳、眩晕、恶心、腹痛、腹部不适、上腹痛、肝区不适、肌痛、失眠和风疹样表现。这些不良反应多为轻到中度。

２．少数患者在用药初期偶见ＡＬＴ升高。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ、１ｍｇ。

【注意事项】

１．患者必须在有乙肝治疗经验的专科医生指导下用药。

２．应告知患者如果停药有时会出现肝脏病情加重，擅自改变用药剂量（如：一次０．２５ｍｇ或隔日０．５ｍｇ等）会导致疾病进展或耐药概率增加等情况出现，应在医生的指导下改变治疗方法。

【药物相互作用】恩替卡韦主要通过肾脏清除，若在服用降低肾功能或竞争性通过主动肾小球分泌的药物的同时服用恩替卡韦，可能增加这两类药物的血药浓度。

替比夫定Ｔｅｌｂｉｖｕｄｉｎｅ

其他名称：素比伏（Ｓｅｂｉｖｏ）。

【药代动力学】每日口服１次替比夫定６００ｍｇ，稳态血浆浓度在给药后１～４ｈ（中位数２ｈ）达峰值［Ｃｍａｘ的均数±标准差为（３．６９±１．２５）μｇ／ｍＬ］，有效蓄积ｔ１／２约为１５ｈ。广泛分布于全身各组织内，在血浆和血细胞间分布均匀。达到峰值后，血药浓度以双指数方式下降，终末消除半衰期４０～４９ｈ。主要以原形通过尿液排泄，肾排泄是主要消除途径，对于中到重度肾功能不全的患者，需要进行给药间隔调整。

【作用与用途】用于有病毒复制证据及有血清氨基转移酶持续升高或肝组织活动性病变证据的慢性乙型肝炎成人患者。

【用法与用量】口服：６００ｍｇ／次，１次／ｄ。最佳治疗疗程尚未确定。

【不良反应】疲劳、头晕、头痛、血淀粉酶升高、腹泻、脂肪酶升高、恶心、ＡＬＴ升高（一过性）、皮疹、血肌酸激酶升高、关节痛、肌痛。

【制剂与规格】片剂：６００ｍｇ。

【注意事项】

１．患者必须在有乙肝治疗经验的专科医生指导下用药。本品主要通过肾脏排泄而消除，建议肌酐清除率＜５０ｍＬ／ｍｉｎ的患者及正在接受血液透析治疗的患者调整给药间隔。

２．停药后有可能出现肝炎恶化。对于停药患者应密切监测，并且随访数月。

【药物相互作用】拉米夫定、阿德福韦酯、环孢素和聚乙二醇干扰素α－２ａ对替比夫定的药代动力学无影响。

重组人干扰素α－２ａＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＩｎｔｅｒｆｅｒｏｎα－２ａ

其他名称：因特芬，万复洛，福康泰，迪恩安。

【药代动力学】肌内注射平均ｔｍａｘ为３．８ｈ，皮下注射平均ｔｍａｘ为７．３ｈ。Ｖｓｓ为０．２２～０．７５Ｌ／ｋｇ。肾脏分解代谢为其主要清除途径，胆汁分泌与肝脏代谢的清除是次要途径。

【作用与用途】

１．病毒性疾病①伴有ＨＢＶ－ＤＮＡ、ＤＮＡ多聚酶阳性或ＨＢｅＡｇ阳性等病毒复制标志的成年慢性乙型肝炎患者。②伴有ＨＣＶ抗体阳性及ＨＣＶ－ＲＮＡ阳性和ＡＬＴ增高，但不伴有肝功能失代偿（Ｃｈｉｌｄ分级Ａ）的成年急慢性丙型肝炎。③尖锐湿疣。

２．淋巴或造血系统肿瘤毛细胞白血病、多发性骨髓瘤、低度恶性非霍奇金淋巴瘤、慢性髓性白血病（ＣＭＬ）。

【用法与用量】

１．慢性乙型肝炎５００万ＩＵ，３次／周，皮下注射，疗程２４周。

２．急慢性丙型肝炎３００万～５００万ＩＵ，３次／周，皮下或肌内注射，疗程２４～４８周。

３．毛细胞白血病３００万ＩＵ／ｄ，皮下或肌内注射，１６～２４周。维持剂量：每次３００万ＩＵ，３次／周，皮下或肌内注射。疗程：应用该药大约６个月以后，再由医生决定是否对疗效良好的患者继续用药或是对疗效不佳的患者终止用药。３００万ＩＵ，３次／周，皮下或肌内注射。根据不同患

４．多发性骨髓瘤者的耐受性，可将剂量逐周增加至最大耐受量（９００万ＩＵ）３次／周。

５．低度恶性非霍奇金淋巴瘤在常规化疗结束后［伴随或不伴随放射治疗（以下简称放疗）］，３次／周，每次３００万ＩＵ，皮下注射，至少维持治疗１２周。

６．慢性髓性白血病推荐剂量：第１～３日，３００万ＩＵ／ｄ；第４～６日，６００万ＩＵ／ｄ；第７～８日，９００万ＩＵ／ｄ。疗程：患者必须接受治疗至少８周，然后再决定是否对疗效良好的患者继续用药或对血液学参数未见任何改善者终止用药。

７．尖锐湿疣１００万～３００万ＩＵ，每周３次，皮下或肌内注射，共１～２个月；或于患处基底部隔日注射１００万ＩＵ，连续３周。

【不良反应】

１．感冒症状如乏力、发热、寒战、食欲减退、肌痛、头痛、关节病和出汗等。

２．胃肠道厌食、恶心、呕吐、味觉改变和体重减轻等。

３．肝功能ＡＬＴ增高，也伴有碱性磷酸酶、乳酸脱氢酶及胆红素增高。

４．中枢神经系统头昏、眩晕、视力障碍、记忆力下降、抑郁、嗜睡、焦虑、神经过敏及失眠。

５．外周神经系统感觉异常、麻木、神经病变、瘙痒及震颤等偶有发生。

６．心血管及呼吸系统大约在１／５的癌症患者中见到诸如短暂低血压、高血压、水肿、发绀、心律失常、心悸和胸痛等异常情况，咳嗽及轻度呼吸困难极少见。

７．皮肤黏膜及附件反复发作性口唇疱疹、皮疹、瘙痒、皮肤黏膜干燥、流涕、鼻液溢偶有报道。约１／５患者伴有轻至中度脱发，但终止用药后即可恢复。

８．肾脏及泌尿系统肾功能降低极为少见，极少报道有肾衰竭病例，主要发生在有肾病和或伴有危险因素的肾中毒症状的癌症患者。电解质紊乱有所发生，一般与厌食和脱水有关。

９．甲状腺功能干扰素α治疗肝炎的患者时极少出现甲状腺功能异常，即甲状腺功能低下或甲状腺功能亢进。在治疗期间，如果患者出现甲状腺功能紊乱的症状时，需测定促甲状腺素（ＴＳＨ）水平。对于甲状腺功能障碍患者，只有通过治疗使ＴＳＨ保持在正常范围内，才可继续使用本品。

１０．造血系统１／３～１／２患者发生短暂白细胞减少。非骨髓抑制性患者中血小板减少极为少见。血红蛋白及血细胞比容偶有降低，骨髓抑制患者中血小板减少及血红蛋白降低等较为多见。严重造血系统之异常改变通常在停用本品７～１０ｄ后即可恢复至治疗前水平。

１１．抗干扰素抗体某些患者在使用本品后可能会产生抗蛋白的中和性抗体。某些临床情况下（癌症、系统性红斑狼疮、带状疱疹），从未接受过外源性干扰素的患者也可能自行产生对抗人类白细胞干扰素的抗体。

１２．其他极少数患者使用本品有血糖升高，注射部位的局部反应也有发生。

【制剂与规格】注射液：１００万ＩＵ（１ｍＬ）、３００万ＩＵ（１ｍＬ）、５００万ＩＵ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．必须在经验丰富的医生指导下使用。

２．轻到中度肾脏、肝脏或骨髓功能低下时，需要密切监测这些功能。用本品治疗已有严重骨髓抑制患者时，应极为谨慎，因为本品有骨髓抑制作用。

【药物相互作用】本品可能会通过降低肝内微粒体细胞色素酶Ｐ４５０的活性影响氧化代谢过程。在以前或近期服用过的药物所产生的神经毒性、血液毒性及心脏毒性，都会由于使用本品而使毒性增加。在与具有中枢作用的药物合并使用时会产生相互作用。

重组人干扰素α－１ｂＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＩｎｔｅｒｆｅｒｏｎα－１ｂ

其他名称：赛若金，运德素。

【药代动力学】健康志愿者单次皮下注射本品６０μｇ，３．９９ｈ血药浓度达最高峰，吸收半衰期为１．８６ｈ，消除半衰期为４．５３ｈ。本品吸收后分布于各脏器，于注射局部含量最高，其次为肾、脾、肺、肝、心脏、脑及脂肪组织，然后在体内降解。尿、粪、胆汁中排泄较少。

【作用与用途】用于慢性病毒性乙型肝炎、急慢性丙型肝炎、尖锐湿疣、毛细胞白血病、慢性粒细胞白血病、淋巴瘤、艾滋病相关性卡波西肉瘤、恶性黑色素瘤等疾病的治疗。

【用法与用量】同重组人干扰素α－２ａ。

【不良反应】同重组人干扰素α－２ａ。

【制剂与规格】粉针剂：１０μｇ、３０μｇ、５０μｇ，相当于ＭＤＢＫ细胞测定的１００万ＩＵ、３００万ＩＵ、５００万ＩＵ。

【注意事项】同重组人干扰素α－２ａ。【药物相互作用】同重组人干扰素α－２ａ。

重组人干扰素α－２ｂＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＩｎｔｅｒｆｅｒｏｎα－２ｂ

其他名称：海伯尔，安达芬，安福隆，甘乐能，凯因益生，辛化诺。

【药代动力学】本品通过肌内或皮下注射，ｔｍａｘ为３．５～８ｈ，ｔ１／２为４～１２ｈ。肾脏分解代谢为干扰素主要消除途径，而胆汁分泌与肝脏代谢的消除是重要途径。肌内注射或皮下注射的吸收超过８０％。

【作用与用途】同重组人干扰素α－１ｂ。

【用法与用量】同重组人干扰素α－２ａ。

【不良反应】同重组人干扰素α－２ａ。

【制剂与规格】粉针剂、预充注射器：１００万ＩＵ、３００万ＩＵ、５００万ＩＵ、６００万ＩＵ。

【注意事项】同重组人干扰素α－２ａ。【药物相互作用】同重组人干扰素α－２ａ。

聚乙二醇干扰素α－２ａＰＥＧ－ｉｎｔｅｒｆｅｒｏｎα－２ａ

其他名称：派罗欣（Ｐｅｇａｓｙｓ）。

【药代动力学】单次皮下注射１８０μｇ后，在２４ｈ内可达到血清浓度峰值的８０％。注射后７２～９６ｈ可测到血清峰浓度［ＡＵＣ为（１７４３±４５９）ｎｇ

·ｈ／ｍＬ，Ｃｍａｘ为（１４±２．５）ｎｇ·ｈ／ｍＬ］。本品的绝对生物利用度是６１％～８４％。静脉注射后的Ｖｓｓ为８～１４Ｌ，主要分布在血液和细胞外液中。本品主要在肝脏中代谢，通过肾脏排出体外。静脉给药后，终末消除半衰期为６０～８０ｈ，而α－干扰素一般仅３～４ｈ。本品的血清浓度能够维持１周（１６８ｈ）。肾功能受损对本品药代动力学影响很小。

【作用与用途】

１．慢性乙型肝炎本品适用于治疗成人慢性乙型肝炎。患者不能处于肝功能失代偿期，慢性乙型肝炎必须经过血清标志物（氨基转移酶升高、ＨＢｓＡｇ、ＨＢＶ－ＤＮＡ）确诊。通常也需获取组织学证据。

２．慢性丙型肝炎本品适用于治疗慢性丙型肝炎成年患者。患者必须无肝脏失代偿表现，慢性丙型肝炎须经血清标记物确证（抗ＨＣＶ抗体和ＨＣＶ－ＲＮＡ）。通常诊断要经组织学确证。治疗本病时本品最好与利巴韦林联合使用。

【用法与用量】

１．慢性乙型肝炎１８０μｇ／次，１次／周，共４８周，腹部或大腿皮下注射。其他剂量和疗程尚未进行充分的研究。

２．慢性丙型肝炎１８０μｇ／次，１次／周。腹部或大腿皮下注射。联合治疗时同时口服利巴韦林。

【不良反应】同重组人干扰素α－２ａ。

【制剂与规格】预充式注射器：１３５μｇ（０．５ｍＬ）、１８０μｇ（０．５ｍＬ）。

【注意事项】

１．患者必须在有乙肝、丙肝治疗经验的专科医生指导下用药。

２．有抑郁史的患者应慎用本品。

３．如果患者在治疗中出现了肝功能失代偿，应考虑停止本品的治疗并密切监测患者。

４．严重的急性过敏反应（包括荨麻疹、血管性水肿、支气管痉挛和过敏性休克）在干扰素α治疗中很少见到。如果出现此类反应，应停药，并立即给予适当的治疗。一过性皮疹不需要中断治疗。

５．对伴有自身免疫性疾病的患者应慎用本品。

６．中性粒细胞计数小于１．５×１０９／Ｌ和血小板计数小于７５×１０９／Ｌ或血红蛋白小于１００ｇ／Ｌ（贫血）的患者要慎用。推荐治疗前和治疗中定期检测血液学指标。

７．使用干扰素导致的流感样症状所伴有的发热是非常常见的，但在使用本品治疗过程中，应排除其他原因导致的发热，尤其是有中性粒细胞减少的患者。

８．银屑病患者应慎用本品，如果使用中出现银屑病或者银屑病恶化征象，应考虑停药。

９．采用本品治疗的患者应避免饮酒或限制酒的摄入量，每日最高摄入量为２０ｇ。

【药物相互作用】本品和通过ＣＹＰ１Ａ２代谢的药物如茶碱合用应监测茶碱血清浓度，并适当调整茶碱用量。

聚乙二醇干扰素α－２ｂＰＥＧ－ｉｎｔｅｒｆｅｒｏｎα－２ｂ

其他名称：佩乐能。【药代动力学】皮下给药之后，血药峰浓度出现在用药后１５～４４ｈ，可维持４８～７２ｈ。平均ｔ１／２为（４０±１３．３）ｈ，表观清除率为２２ｍＬ／ｈ。肾脏清除率可能占该药表观清除率的较少部分（约３０％）。

【作用与用途】适用于代偿性慢性丙型肝炎及ＨＢｅＡｇ阳性的慢性乙型肝炎的治疗。患者年龄须≥１８岁。

【用法与用量】

１．慢性乙型肝炎本品目前推荐剂量为１．０μｇ／ｋｇ，１次／周，皮下注射。疗程：２４周。其他剂量和疗程尚未进行充分的研究。

２．慢性丙型肝炎皮下注射，１次／周。体重６５ｋｇ以下者，４０μｇ／次；体重６５ｋｇ以上者，５０μｇ／次。同时口服利巴韦林。

【不良反应】同重组人干扰素α－２ａ。

【制剂与规格】冻干粉针剂：５０μｇ、８０μｇ、１００μｇ，复溶后体积为０．５ｍＬ。

【注意事项】

１．必须在有乙肝、丙肝治疗经验的专科医生指导下用药。

２．中度和重度肾功能障碍患者，本品单药治疗时应减量或停药；对于严重肝功能障碍的患者，不能使用本品。

【药物相互作用】本品同与ＣＹＰ１Ａ２代谢有关的药物一起使用时要注意监测血药浓度。


第八节 抗寄生虫药

一、抗疟药

阿莫地喹Ａｍｏｄｉａｑｕｉｎｅ

其他名称：氨酚喹，克疟喹，卡马喹。

【作用与用途】主要用于治疗疟疾急性发作，控制疟疾症状。不能阻止复发，但因作用较持久，故能使复发推迟。也不能作为疟疾的预防和阻断传播用药。对恶性疟有根治效果，但近年来发现有某些疟疾对本品产生抗药性，使疗效降低，因而需改用其他抗疟药或采用联合用药。还可用于治疗肝阿米巴病、华支睾吸虫病、卫氏并殖吸虫病、结缔组织病等。另可用于治疗光敏性疾患，如日晒红斑症。孕妇与肝功能不全者可用，常与伯氨喹合用。

【用法与用量】口服：①抗疟，每日服０．６ｇ（盐基），第２、３日各服０．４ｇ（盐基）。②抗疟疾复发及预防疟疾，０．４ｇ（盐基）／次，１次／周。

【不良反应】偶有胃肠道反应，长期服用可引起指甲、皮肤与硬腭呈青灰色。

【制剂与规格】片剂：０．２６ｇ（相当于盐基０．２ｇ）。

【注意事项】孕妇和肝功能不全者可用本品。

本芴醇Ｌｕｍｅｆａｎｔｒｉｎｅ

【药代动力学】口服吸收慢，给药后４～５ｈ血药浓度达峰值。在体内停留时间长。ｔ１／２为２４～７２ｈ。

【作用与用途】主要用于治疗恶性疟，尤其适用于抗氯喹虫株所致的恶性疟的治疗。

【用法与用量】口服：成人第１日８粒，第２、３、４日各顿服４粒。小儿每日８ｍｇ／ｋｇ，顿服，连服４ｄ，首剂加倍，首剂最大用量不超过０．６ｇ。

【不良反应】可引起头昏、嗜睡、乏力、胃部不适、面部和唇周麻木，对心血管系统的毒性明显小于氯喹。

【制剂与规格】胶丸剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．心脏病和肾脏病患者慎用。

２．恶性疟患者，在症状控制后，即可用磷酸伯喹杀灭配子体。

蒿甲醚Ａｒｔｅｍｅｔｈｅｒ

其他名称：甲基还原青蒿素，Ａｒｔｅｍｅｔｈｒｕｍ，Ａｒｔｅｍｔｈｅｒｉｎ。

【药代动力学】口服后易吸收。体内分布广泛，以脑中最多，肝、肾次之。体内的蒿甲醚通过脱甲基，缓慢和不完全地代谢为双氢青蒿素。其ｔ１／２为１３ｈ。主要通过粪便排泄，其次为尿液排泄。

【作用与用途】适用于各类疟疾的治疗，包括抗氯喹恶性疟的治疗，如恶性疟和间日疟。

【用法与用量】

１．口服８０ｍｇ／次，１次／ｄ，连服５ｄ或７ｄ，或按１．６ｍｇ／ｋｇ，首次加倍，儿童按年龄递减。

２．肌内注射成人８０ｍｇ／次，１次／ｄ，首剂加倍，连用５ｄ；小儿１．６ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ，首剂加倍，连用５ｄ。

【不良反应】不良反应轻微，个别患者可见网织红细胞一过性减少，ＡＳＴ、ＡＬＴ轻度升高。极个别患者可能有心律失常（如室性期前收缩等）。

【制剂与规格】胶囊剂：４０ｍｇ、１００ｍｇ。油注射液：８０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】对于凶险型疟疾的急救，应考虑使用蒿甲醚注射液。严重呕吐者慎用。

磺胺多辛Ｓｕｌｆａｄｏｘｉｎｅ

其他名称：磺胺邻二甲氧嘧啶，周效磺胺，ＳＤＭ。

【药代动力学】口服吸收后可广泛分布于红细胞、白细胞、肾、肺、肝和脾，并可透过胎盘。单剂口服本品０．５ｇ后，血药浓度峰值为５０～７５μｇ／ｍＬ，在给药后２．５～６ｈ到达，ｔ１／２为１００～２３０ｈ，平均约１７０ｈ。本品主要经肾脏排泄，亦可自乳汁中分泌。

【作用与用途】本品与乙胺嘧啶联合可用于防治耐氯喹的恶性疟，也可用于疟疾的预防。亦可用于溶血性链球菌、肺炎球菌及志贺菌属等细菌感染。

【用法与用量】口服：首次１～１．５ｇ，以后０．５～１ｇ，每４～７ｄ一次。

【不良反应】

１．过敏反应较为常见，可表现为药疹，严重者可发生渗出性多形红斑、剥脱性皮炎和大疱表皮松解萎缩性皮炎等；也有表现为光敏反应、药物热、关节及肌肉疼痛、发热等血清病样反应。

２．中性粒细胞减少或缺乏症、血小板减少症及再生障碍性贫血。

３．溶血性贫血及血红蛋白尿。

４．高胆红素血症和新生儿胆红素脑病。

５．肝脏损害。可发生黄疸、肝功能减退，严重者可发生急性重型肝炎。

６．肾脏损害。可发生结晶尿、血尿和管型尿。偶有患者发生间质性肾炎或肾小管坏死的严重不良反应。

７．恶心、呕吐、胃纳减退、腹泻、头痛、乏力等，一般症状轻微，不影响继续用药。偶有患者发生艰难梭菌肠炎，此时需停药。

【制剂与规格】片剂：０．５ｇ。

【注意事项】

１．下列情况应慎用：缺乏葡萄糖－６－磷酸脱氢酶，肝肾功能不全，血卟啉病，脱水，艾滋病，休克和老年患者。

２．对一种磺胺药呈现过敏的患者对其他磺胺药可能过敏。

３．对呋塞米、砜类、噻嗪类利尿药、磺酰脲类、碳酸酐酶抑制药呈现过敏的患者，对磺胺药亦可过敏。

４．每次服用本品时应饮用足量水分（约２４０ｍＬ），餐前１ｈ或餐后２ｈ服用。服用期间也应保持充足进水量，使成人每日尿量至少维持在１２００～１５００ｍＬ。如应用本品疗程长，剂量大时除多饮水外宜同服碳酸氢钠。

５．治疗中须注意检查：①全血常规检查，对接受较长疗程的患者尤为重要。②治疗中定期尿液检查（每２～３ｄ查尿常规一次）以发现长疗程或高剂量治疗时可能发生的结晶尿。③肝肾功能检查。

６．严重感染者应测定血药浓度，对大多数感染性疾患游离磺胺浓度达５０～１５０μｇ／ｍＬ（严重感染１２０～１５０μｇ／ｍＬ）可有效。总磺胺血浓度不应超过２００μｇ／ｍＬ，如超过此浓度，不良反应发生率增高。

７．新生儿和２个月以内婴儿除治疗先天性弓形虫病时可与乙胺嘧啶联合用药外，全身应用属禁忌。

８．不可任意加大剂量、增加用药次数或延长疗程，以防蓄积中毒。

９．由于本品能抑制大肠杆菌的生长，妨碍Ｂ族维生素在肠内的合成，故使用本品超过１周以上者，应同时给予维生素Ｂ以预防其缺乏。

【药物相互作用】

１．合用尿碱化药可增加本品在碱性尿中的溶解度，使排泄增多。

２．不能与对氨基苯甲酸同用，对氨基苯甲酸可代替本品被细菌摄取，两者相互拮抗。也不宜与含对氨苯甲酰基的局麻药如普鲁卡因、苯佐卡因、丁卡因等合用。

３．与口服抗凝药、口服降血糖药、甲氨蝶呤、苯妥英钠和硫喷妥钠同用时，上述药物需调整剂量，因本品可取代这些药物的蛋白结合部位，或抑制其代谢，以致药物作用时间延长或毒性发生。

４．与骨髓抑制药同用时可能增强此类药物对造血系统的不良反应。如有指征需两类药物同用时，应严密观察可能发生的毒性反应。

５．与避孕药（雌激素类）长时间合用可导致避孕的可靠性减小，并增加经期外出血的机会。

６．与溶栓药合用时可能增大其潜在的毒性作用。

７．与肝毒性药物合用时可能引起肝毒性发生率的增高。对此类患者尤其是用药时间较长及以往有肝病史者应监测肝功能。

８．与光敏感药物合用时可能发生光敏感的相加作用。

９．接受本品治疗者对维生素Ｋ的需要量增加。

１０．不宜与乌洛托品合用，因乌洛托品在酸性尿中可分解产生甲醛，后者可与本品形成不溶性沉淀物，使发生结晶尿的危险性增加。

１１．本品可取代保泰松的血浆蛋白结合部位，两者合用时可增加保泰松的作用。

１２．磺吡酮与本品合用时可减少本品自肾小管的分泌，导致血药浓度升高而持久或产生毒性，因此在应用磺吡酮期间或应用其治疗后可能需要调整本品的剂量。

甲氟喹Ｍｅｆｌｏｑｕｉｎｅ

【药代动力学】口服后吸收迅速（吸收半衰期为０．３６～２ｈ），Ｖｄ为２０Ｌ／ｋｇ，在体内有广泛分布，蛋白结合率９８％，在红细胞中与血浆浓度比为２∶１。ｔ１／２为１５～３３ｄ。

【作用与用途】本品为高效的红细胞内期疟原虫杀灭剂，对耐氯喹疟原虫亦有效。有长效抑制疟原虫作用，防疟药，亦用于耐药疟原虫感染的治疗。

【用法与用量】口服：顿服１～１．５ｇ。用于预防，每月１ｇ顿服。

【不良反应】

１．可见消化道反应，如恶心、呕吐、腹泻等。

２．可见头痛、皮疹、瘙痒、平衡感觉障碍、心动过缓、心律失常等反应。

【制剂与规格】片剂：２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．若重复大剂量用药，对视网膜和听觉有损害。

２．妇女和儿童不宜服用。

【药物相互作用】

１．不可与β受体阻断药及钙通道阻断药等合用。

２．不可与奎宁同用；如若必要，则在奎宁末次使用后１２ｈ再开始使用本品。

伯氨喹Ｐｒｉｍａｑｕｉｎｅ

【药代动力学】口服后在肠内吸收快而完全，生物利用度约９６％，主ｔ１／２为５．８ｈ，大部分在体内代谢，仅１％由尿中排出，要分布在肝组织内。一般于２４ｈ内完成。因血中浓度维持不久，故需反复多次服药才能收效。

【作用与用途】主要用于根治间日疟和控制疟疾传播。

【用法与用量】口服：成人，以伯氨喹计，根治间日疟每日３片，连服７ｄ。用于杀灭恶性疟配子体时，每日２片，连服３ｄ。小儿，以伯氨喹计，根治间日疟每日０．３９ｍｇ／ｋｇ，连服１４ｄ；用于杀灭恶性疟配子体时，剂量相同，连服３ｄ。

【不良反应】

１．本品不良反应较其他抗疟药为高。当每日用量超过３０ｍｇ（基质）时，易发生疲倦、头晕、恶心、呕吐、腹痛等；少数人可出现药物热、粒细胞缺乏等，停药后即可恢复。

２．葡萄糖－６－磷酸脱氢酶缺乏者服用本品可发生急性溶血性贫血，这种溶血反应仅限于衰老的红细胞，并能自行停止发展，一般不严重。一旦发生应停药，做适当的对症治疗。当葡萄糖－６－磷酸脱氢酶缺乏时，会引起高铁血红蛋白过多症，出现发绀、胸闷等症状，应用亚甲蓝１～２ｍｇ／ｋｇ做静脉注射，能迅速改善症状。

【制剂与规格】片剂：１３．２ｍｇ（相当于伯氨喹７．５ｍｇ）。

【注意事项】

１．仔细询问有无蚕豆病及其他溶血性贫血的病史及家族史、有无葡萄糖－６－磷酸脱氢酶缺乏及烟酰胺腺嘌呤二核苷酸还原酶（ＮＡＤＨ）缺乏等病史。肝、肾、血液系统疾病患者，急性细菌和病毒感染患者及糖尿病患者慎用。

２．应定期检查红细胞计数及血红蛋白量。

３．哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】

１．本品作用于间日疟原虫的红外期，与作用于红内期的氯喹合用，可根治间日疟。

２．米帕林（阿的平）及氯胍可抑制伯氨喹的代谢，故伯氨喹与此二药同用后，其血药浓度大大提高，维持时间也延长，毒性增加，但疗效未见增加。

３．不宜与其他具有溶血作用和抑制骨髓造血功能的药物合用。

磷酸咯萘啶ＭａｌａｒｉｄｉｎｅＰｈｏｓｐｈａｔｅ

【药代动力学】口服后１．４ｈ血药浓度达高峰。口服生物利用度约为４０％，ｔ１／２为２～３ｄ，吸收后以肝内含量最高，从尿中排泄１％～２％。肌内注射本品３．８ｍｇ／ｋｇ后４０ｍｉｎ，血药浓度达高峰。肌内注射生物利用度＞９０％，ｔ１／２为２～３ｄ。吸收后以肝内含量最高。从尿中排泄１％～２％。

【作用与用途】用于治疗脑型、凶险型及耐氯喹虫株所致的恶性疟，也用于治疗间日疟。

【用法与用量】

１．口服成人第１日服２次，每次３片（０．３ｇ），间隔４～６ｈ；第２、３日各服１次，每次３片（０．３ｇ）。小儿日总剂量为２４ｍｇ／ｋｇ，分３次服用。

２．静脉滴注成人每次３～６ｍｇ／ｋｇ，加入５％葡萄糖注射液２００～５００ｍＬ中，于２～３ｈ滴完。间隔６～８ｈ重复一次，１２ｈ内总剂量为１２ｍｇ／ｋｇ。

３．肌内注射每次２～３ｍｇ／ｋｇ，共给２次，间隔４～６ｈ。小儿注射剂量参照成人（按千克体重计算）。

【不良反应】

１．口服后部分患者出现胃部不适、稀便，偶有恶心、呕吐、头晕、头痛等，反应均轻微，停药后即消失。

２．少数病例有窦性心动过缓，个别可出现心律失常。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ（以咯萘啶计）。注射液：８０ｍｇ（２ｍＬ）（以咯萘啶计）。

【注意事项】用药后尿会呈红色。严重心、肝、肾脏病患者慎用。

【药物相互作用】

１．与邻二甲氧嘧啶、乙胺嘧啶合用有增效作用，可减少复燃及防止、延缓耐药性的产生。

２．与伯氨喹合用，有较好的根治间日疟作用，根治率达９８％。

硫酸奎宁ＱｕｉｎｉｎｅＳｕｌｆａｔｅ

【药代动力学】口服后吸收迅速而完全。蛋白结合率约７０％。吸收后分布于全身组织，以肝脏浓度最高，肺、肾、脾次之，骨骼肌和神经组织中最少。一次服药后１～３ｈ血液浓度达到峰值，ｔ１／２为８．５ｈ。奎宁于肝中被氧化分解，迅速失效，其代谢物及少量原形（约１０％）均经肾排出，服药后１５ｍｉｎ即出现于尿中，２４ｈ后几乎全部排出，故奎宁无蓄积性。

【作用与用途】能抑制或杀灭良性疟及恶性疟原虫的红内期，控制疟疾症状，有解热、收缩子宫作用。用于治疗耐氯喹和耐多种药物虫株所致的恶性疟。也可用于治疗间日疟。

【用法与用量】

１．口服成人用于治疗耐氯喹虫株引起的恶性疟时，每日１．８ｇ，分次服用，疗程为１４ｄ。小儿用于治疗耐氯喹虫株所致的恶性疟时，小于１岁者每日０．１～０．２ｇ，分２～３次服用；１～３岁，０．２～０．３ｇ；４～６岁，０．３～０．５ｇ；７～１１岁，０．５～１ｇ；疗程１０ｄ。

２．静脉滴注成人５～１０ｍｇ／ｋｇ（最高量５００ｍｇ），加入生理盐水５００ｍＬ中静脉滴注，４ｈ滴完，１２ｈ后重复一次，病情好转后改口服。小儿剂量同成人。

【不良反应】

１．每日用量超过１ｇ或连用较久，常致金鸡纳反应，此与水杨酸反应大致相似，有耳鸣、头痛、恶心、呕吐，视力、听力减退等症状，严重者产生暂时性耳聋，停药后常可恢复。

２．２４ｈ内剂量大于４ｇ时，可直接损害神经组织并收缩视网膜血管，出现视野缩小、复视、弱视等。

３．大剂量中毒时，除上述反应加重外，还可抑制心肌、延长不应期、减慢传导、减弱心肌收缩力、扩张外周血管，有时可致血压骤降、呼吸变慢变浅、发热、烦躁、谵妄等，多死于呼吸麻痹。

４．少数恶性疟患者使用小量奎宁可发生急性溶血（黑尿热）致死。

５．还可引起皮疹、瘙痒、哮喘等。

【制剂与规格】片剂：０．３ｇ。注射剂：０．２５ｇ（１ｍＬ）、０．５ｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．对于哮喘、心房纤颤及其他严重心脏疾病、葡萄糖－６－磷酸脱氢酶缺乏患者和妇女月经期均应慎用。

２．奎宁可干扰１７－羟类固醇的测定。

３．奎宁致死量约８ｇ。

４．少数患者对奎宁高度敏感，小剂量即可引起严重金鸡纳反应。

【药物相互作用】

１．抗酸药及含铝制剂能延缓或减少奎宁的吸收。

２．抗凝药与奎宁合用后，抗凝作用可增强。

３．肌肉松弛药如琥珀胆碱、筒箭毒碱等与奎宁合用，可能会引起呼吸抑制。

４．奎尼丁与奎宁合用，金鸡纳反应可增加。

５．尿液碱化剂如碳酸氢钠等，可增加肾小管对奎宁的重吸收，与奎宁合用可导致奎宁血药浓度与毒性的增加。

６．与维生素Ｋ合用可增加奎宁的吸收。

７．与布克利嗪、赛克利嗪、美克利嗪、吩噻嗪类、噻吨类、曲美苄胺、氨基糖苷类抗生素合用可导致耳鸣、眩晕。

８．与硝苯地平合用，游离的奎宁浓度增加。

氯喹Ｃｈｌｏｒｏｑｕｉｎｅ

【药代动力学】口服后肠道吸收快而充分，１～２ｈ血中浓度最高。约５５％的药物在血中与血浆成分结合。血药浓度维持较久，ｔ１／２为２．５～１０ｄ。注射后药物在血浆中浓度较高，但在红细胞内的浓度更高，氯喹在红细胞中的浓度为血浆内浓度的１０～２０倍，而被疟原虫侵入的红细胞内的氯喹浓度又比正常的高约２５倍。氯喹在体内的代谢转化是在肝脏进行的，其主要代谢产物是去乙基氯喹，此物仍有抗疟作用。小部分（１０％～１５％）氯喹以原形经肾排泄，其排泄速度可因尿液酸化而加快，碱化而降低。约８％随粪便排泄，氯喹也可由乳汁中排出。

【作用与用途】用于治疗对氯喹敏感的恶性疟、间日疟及三日疟。也可用于治疗肠外阿米巴病、结缔组织病、光敏感性疾病（如日晒红斑）等。

【用法与用量】

１．口服①成人：治疗间日疟，首剂１ｇ，第２、３日各０．７５ｇ。抑制性预防疟疾，每周１次，每次０．５ｇ。治疗肠外阿米巴病，口服每日１ｇ，连服２ｄ后改为每日０．５ｇ，总疗程为３周。治疗类风湿关节炎，每日０．２５～０．５ｇ，待症状控制后，改为０．１２５ｇ，２～３次／ｄ，需服用６周至６个月才能达到最大的疗效，可作为水杨酸制剂及递减肾上腺皮质激素时的辅助药物。②小儿：治疗间日疟，口服首剂１０ｍｇ／ｋｇ（以氯喹计算，以下同），最大量不超过６００ｍｇ，６ｈ后５ｍｇ／ｋｇ再服１次，第２、３日每日５ｍｇ／ｋｇ。治疗肠外阿米巴病，每日１０ｍｇ／ｋｇ（最大量不超过６００ｍｇ），分２～３次服，连服２周，休息１周后，可重复１个疗程。

２．静脉滴注脑型疟患者第１日静脉滴注１８～２４ｍｇ／ｋｇ（体重超过６０ｋｇ者按６０ｋｇ计算），第２日１２ｍｇ／ｋｇ，第３日１０ｍｇ／ｋｇ。浓度为每０．５ｇ磷酸氯喹加入１０％葡萄糖注射液或５％葡萄糖氯化钠注射液５００ｍＬ中，静脉滴注速度为每分钟１２～２０滴。

【不良反应】

１．本品用于治疗疟疾时，不良反应较少，口服一般可能出现的反应有头晕、头痛、眼花、食欲减退、恶心、呕吐、腹痛、腹泻、皮肤瘙痒、皮疹，甚至剥脱性皮炎、耳鸣、烦躁等。反应大多较轻，停药后可自行消失。

２．在治疗卫氏并殖吸虫病、华支睾吸虫病及结缔组织疾病时，用药量大，疗程长，可能会有较重的反应，常见者为对眼的毒性，因氯喹可由泪腺分泌，并由角膜吸收，在角膜上出现弥漫性白色颗粒，停药后可消失。

３．本品相当部分在组织内蓄积，久服可致视网膜轻度水肿和色素聚集，出现暗点，影响视力，常为不可逆性。

４．还可损害听力，孕妇大量服用可造成小儿先天性耳聋、智力迟钝、脑积水、四肢缺陷等。

５．偶可引起窦房结的抑制，导致心律失常、休克，严重时可发生阿－斯综合征，而导致死亡。

６．本品尚可导致药物性精神病、白细胞减少、紫癜、皮疹、皮炎，光敏性皮炎乃至剥脱性皮炎、银屑病、毛发变白、脱毛、神经肌肉痛、轻度短暂头痛等。

７．溶血、再生障碍性贫血、可逆性粒细胞缺乏症、血小板减少等较为罕见。

【制剂与规格】分散片：０．０７５ｇ、０．２５ｇ。注射液：３２２ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．肝肾功能不全、心脏病、重型多形红斑、血卟啉病、银屑病及精神病患者慎用。耐氯喹者效果不佳。

２．本品可引起胎儿脑积水、四肢畸形及耳聋，故孕妇禁用。

【药物相互作用】

１．与保泰松同用，易引起过敏性皮炎。

２．与氯丙嗪等合用，易加重肝脏负担。

３．本品对神经肌肉接头有直接抑制作用，链霉素可加重此不良反应。

４．洋地黄化后应用本品易引起心脏传导阻滞。

５．与肝素或青霉胺合用，可增加出血机会。

６．与伯氨喹合用可根治间日疟。

７．与氯化铵合用，可加速排泄而降低血中浓度。

８．与单胺氧化酶抑制药合用可增加毒性。

９．与曲安西龙合用易致剥脱性红皮病。

１０．与氯喹同类物（氨酚喹、羟基氯喹等）同用时，可使氯喹血中浓度提高。

萘酚喹Ｎａｐｈｔｈｏｑｕｉｎｅ

【药代动力学】口服吸收较快而完全，给药后２～４ｈ血药浓度达到高峰，相对生物利用度为９６．４％，分布较广，以肝脏最高，肾、脾、肺次之，血清浓度高于血浆。排泄以尿为主，粪次之。

【作用与用途】磷酸萘酚喹适用于恶性疟、间日疟和抗药性疟疾的治疗。

【用法与用量】

１．成人①恶性疟：总量８～１０片，首次服６片，２４ｈ后服２～４片。②间日疟：总量６片，顿服。

２．儿童①恶性疟：首次１２ｍｇ／ｋｇ，２４ｈ后４～８ｍｇ／ｋｇ服用。１６岁以上同成人剂量。②间日疟：１２ｍｇ／ｋｇ，顿服，１０岁以上一次口服６片。

【不良反应】个别人服药后可能出现腹胀，一般２～４ｈ消失。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ（以萘酚喹计）。

【注意事项】

１．严格按规定药量服用，不得随意增加剂量；一个月内不要重复用

药。

２．肝功能不全者慎用。严重肝肾功能不全者禁用。

磷酸哌喹ＰｉｐｅｒａｑｕｉｎｅＰｈｏｓｐｈａｔｅ

【药代动力学】经胃肠道吸收，２４ｈ内的吸收率为８０％～９０％，吸收后分布于肝、肾、肺、脾等组织内，ｔ１／２为９．４ｄ。药物随胆汁排出。

【作用与用途】用于疟疾的治疗，也可作症状抑制性预防用。尤其是用于耐氯喹虫株所致的恶性疟的治疗与预防。亦可用于治疗硅沉着病。

【用法与用量】

１．抑制性预防疟疾每月服０．６ｇ，每月１次，临睡前服，可连服４～６个月，但不宜超过６个月。

２．治疗疟疾对耐氯喹虫株所致的恶性疟有根治作用，但作用缓慢，宜在奎宁、青蒿素、咯萘啶控制症状后继用本品。首次０．６ｇ，第２、３日分别服０．６ｇ及０．３ｇ，总量为１．２～２．５ｇ。

３．硅沉着病的防治预防，每次服０．５ｇ，１０～１５ｄ一次，每月１～１．５ｇ；治疗，每次０．３～０．７５ｇ，每周１次，每月量２ｇ，半年为１个疗程。间歇１个月后，进行第２个疗程，总疗程３～５年。

【不良反应】可引起头昏、嗜睡、乏力、胃部不适、面部和唇周麻木，对心血管系统的毒性明显小于氯喹。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ、０．２５ｇ、０．５ｇ。

【注意事项】本品多积聚于肝脏，若给药量多，间隔时间短则易引起肝脏不可逆病变。肝功能不全者慎用。

羟氯喹Ｈｙｄｒｏｘｙｃｈｌｏｒｏｑｕｉｎｅ

【药代动力学】硫酸羟氯喹经口服后在眼、肾、肝、肺等器官广泛分布，也可通过胎盘，经２～４．５ｈ血药浓度达峰值，红细胞中的浓度高于血浆浓度２～５倍。部分在肝脏代谢为具有活性的脱乙基代谢物。ｔ１／２约为３２ｄ。主要经肾排泄，排泄缓慢，其中２３％～２５％为原形，也能随乳汁排泄。

【作用与用途】本品属４－氨基喹啉类化合物，具有抗炎、抗疟，调节免疫作用。主要用于疟疾的预防和治疗，也用于类风湿关节炎、盘状红斑狼疮及系统性红斑狼疮。

【用法与用量】口服，成人每日０．４ｇ，分１～２次服用，根据患者的反应，该剂量可持续数周或数月。长期维持治疗，可用较小的剂量，每日０．２～０．４ｇ即可。

【不良反应】４－氨基喹啉类化合物在长期治疗时可能发生下列反应，但不同化合物的不良反应及其类型和发生率可能有所不同。

１．中枢神经系统反应兴奋、神经过敏、情绪改变、梦魇、精神病、头痛、头昏、眩晕、耳鸣、眼球震颤、神经性耳聋、惊厥、共济失调。

２．神经肌肉反应眼外肌麻痹、骨骼肌软弱、深肌腱反射消失或减退。

３．眼反应①睫状体：调节障碍，伴视觉模糊的症状。该反应具剂量相关性，停药后可逆转。②角膜：一过性水肿、点状至线状混浊、角膜敏感度减小。常见可逆性伴或不伴症状（视觉模糊，在光线周围出现光晕、畏光）的角膜改变。角膜沉着可能早在开始治疗后３周即已出现。羟氯喹角膜改变及视觉不良反应的发生率似比氯喹低得多。③视网膜：黄斑水肿、萎缩，异常色素沉着（轻度色素小点出现“牛眼”外观），中心凹反射消失，在暴露于明亮光线（光应激试验）之后黄斑恢复时间增加，黄斑、黄斑旁及周围视网膜区对红光的视网膜阈提高。其他眼底改变包括视神经乳头苍白和萎缩，视网膜小动脉变细，视网膜周围细颗粒状色素紊乱及晚期出现凸出型脉络膜。④视野缺损：中心周围或中心旁盲点、中心盲点伴视敏度下降，罕见视野狭窄。

４．皮肤反应头发变白、脱发、瘙痒、皮肤及黏膜色素沉着、皮疹（荨麻疹、麻疹样、苔藓样、斑丘疹、紫癜、离心形环形红斑和剥脱性皮炎）。

５．血液系统反应如再生障碍性贫血、粒细胞缺乏、白细胞减少、血小板减少、葡萄糖－６－磷酸脱氢酶缺乏的个体发生溶血。

６．胃肠道反应食欲不振、恶心、呕吐、腹泻及腹部痛性痉挛。

７．其他体重减轻、倦怠、卟啉病恶化或加速及非光敏性银屑病。局部报道罕见心肌病变，其与羟氯喹的关系尚不明确。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ、０．２ｇ。

【注意事项】

１．银屑病患者及卟啉病患者使用本品均可使原病症加重。故本品不应使用于这些患者，除非根据医生判断，患者的得益将超过其可能的风险。

２．接受长期或高剂量治疗的某些患者，已观察到有不可逆视网膜损伤，据报道视网膜病变具有剂量相关性。

３．服用本品应进行初次（基线）以及定期（每３个月１次）的眼科检查（包括视敏度、输出裂隙灯、检眼镜及视野检查）。

４．如果视敏度、视野或视网膜黄斑区出现任何异常的迹象（如色素变化、失去中心凹反射）或出现任何视觉症状（如闪光和画线），且不能用调节困难或角膜混浊完全解释时，应当立即停药，并密切观察其可能的进展。即使在停止治疗之后，视网膜改变及视觉障碍仍可能有进展。

５．使用本品长期治疗的所有患者应定期随访和检查，包括检查膝和踝反射，以及时发现肌肉软弱的任何迹象。如发现肌软弱，应当停药。

６．肝病或醇中毒患者，或者与已知有肝脏毒性的药物合用时，应慎用。

７．对长期接受本品治疗的患者应定期做血细胞计数。如出现不能归因于所治疾病的任何严重血液障碍，应当考虑停药。缺乏葡萄糖－６－磷酸脱氢酶的患者应慎用本品。

８．服用本品可出现皮肤反应，因此对接受有产生皮炎的明显倾向的药物的任何患者给予本品时，应适当注意。

９．因过量或过敏而出现严重中毒症状时，建议给予氯化铵口服（成人每日８ｇ，分次服用），每周３～４ｄ，在停止治疗后使用数月，因为尿液酸化可使４－氨基喹啉化合物的肾排泄增加２０％～９０％，但对肾功能损伤的患者及（或）代谢性酸中毒患者应当谨慎。

青蒿琥酯Ａｒｔｅｓｕｎａｔｅ

【药代动力学】口服后体内分布甚广，以肠、肝、肾较高。主要在体内代谢转化。静脉注射后血药浓度很快下降，ｔ１／２为３０ｍｉｎ左右。仅有少量由尿、粪便排泄。

【作用与用途】本品对疟原虫无性体有较强的杀灭作用，奏效快，能迅速控制疟疾发作。适用于脑型疟疾及各种危重疟疾的抢救。

【用法与用量】

１．口服首剂１００ｍｇ，第２日起一次５０ｍｇ，２次／ｄ，连服５ｄ。

２．静脉注射临用前，加入所附的５％碳酸氢钠注射液０．６ｍＬ，振摇２ｍｉｎ，待完全溶解后，加５％葡萄糖注射液或葡萄糖氯化钠注射液５．４ｍＬ稀释，使每毫升溶液含青蒿琥酯１０ｍｇ，缓慢静脉注射。首次１支（或按体重１．２ｍｇ／ｋｇ），７岁以下１．５ｍｇ／ｋｇ。首次剂量后４ｈ、２４ｈ、４８ｈ各重复注射一次。危重者，首次剂量可加至１２０ｍｇ，３ｄ为１个疗程，总剂量为２４０～３００ｍｇ。

【不良反应】推荐剂量未见不良反应。如使用过量（大于２．７５ｍｇ／ｋｇ）可能出现外周网织红细胞一过性降低。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。粉针剂：６０ｍｇ。

【注意事项】

１．动物实验证明本品有胚胎毒性，故孕妇慎用。

２．本品溶解后应立即注射，如出现混浊则不可用。静脉滴速为３～４ｍＬ／ｍｉｎ。

青蒿素Ａｒｔｅｍｉｓｉｎｉｎ

【药代动力学】吸收后分布于组织内，以肠、肝、肾的含量较多。本品为脂溶性物质，易透过血－脑脊液屏障进入脑组织。在体内代谢快，主要从肾及肠道排出，２４ｈ可排出８４％，７２ｈ仅少量残留。由于代谢与排泄均快，有效血药浓度维持时间短，不利于彻底杀灭疟原虫，故复燃率较高。

【作用与用途】主要用于间日疟、恶性疟的症状控制，以及耐氯喹虫株的治疗，也可用于治疗凶险型恶性疟，如脑型、黄疸型恶性疟等，也用于红斑狼疮的治疗。

【用法与用量】

１．直肠给药首次０．６ｇ，４ｈ后再给予０．６ｇ，第２、３日各０．４ｇ。

２．口服成人先服１ｇ，６～８ｈ后再服０．５ｇ，第２、３日各服０．５ｇ，疗程３ｄ，总量为２．５ｇ。小儿１５ｍｇ／ｋｇ，按上述方法３ｄ内服完。

３．深部肌内注射成人第１次２００ｍｇ，６～８ｈ后再给予１００ｍｇ，第２、３日各肌内注射１００ｍｇ，总剂量为５００ｍｇ（个别重症患者第４日再给予１００ｍｇ）；或连用３ｄ，每日肌内注射３００ｍｇ，总量为９００ｍｇ。小儿１５ｍｇ／ｋｇ，按上述方法３ｄ内注完。

【不良反应】青蒿素毒性低，使用安全，一般无明显不良反应。

１．少数病例出现食欲减退、恶心、呕吐、腹泻等肠道反应，但不严重。

２．水混悬剂对注射部位有轻度刺激。

【制剂与规格】栓剂：４００ｍｇ、６００ｍｇ。片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。油注射液：５０ｍｇ（２ｍＬ）、１００ｍｇ（２ｍＬ）、２００ｍｇ（２ｍＬ）、３００ｍｇ（２ｍＬ）。水混悬注射液：３００ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．口服青蒿素的抗疟活性不及注射剂，栓剂亦优于口服，但采用栓剂时，如肛塞后２ｈ内排便，应补用一次。

２．青蒿素治疗系统性红斑狼疮及盘状红斑狼疮均可获不同程度的缓解。治疗初期病情可能有所加重，全身出现蚁走感，半个月逐渐减轻，月余后一般情况改善。

【药物相互作用】

１．与伯氨喹合用可根治间日疟。

２．与甲氧苄啶合用有增效作用，并可减少近期复燃。

双氢青蒿素Ｄｉｈｙｄｒｏａｒｔｅｍｉｓｉｎｉｎ

【药代动力学】口服吸收良好，起效迅速。口服双氢青蒿素２ｍｇ／ｋｇ后，１．３３ｈ血药浓度达峰值，为０．７１μｇ／ｍＬ。ｔ１／２为１．５７ｈ。体内分布广，排泄和代谢迅速。

【作用与用途】适用于各种类型疟疾的症状控制，尤其是对抗氯喹的恶性及凶险型疟疾有较好疗效。

【用法与用量】口服：成人６０ｍｇ／ｄ，顿服，首剂加倍；儿童量按年龄递减。连用５～７ｄ。

【不良反应】推荐剂量未见不良反应，少数病例有轻度网织红细胞一过性减少。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品无退热作用。

２．肝肾功能不全者慎用。

３．严格按规定的用法与用量使用本品。

乙胺嘧啶Ｐｙｒｉｍｅｔｈａｍｉｎｅ

【药代动力学】口服后在肠道吸收较慢但完全，６ｈ内血浆浓度达高峰，它的抗叶酸作用可持续４８ｈ以上。主要分布于红、白细胞及肺、肝、肾、脾等器官中。本品能通过胎盘，经肾脏缓慢排出。服药后５～７ｄ有１０％～２０％的原形自尿中排出，可持续３０ｄ以上。本品也可由乳汁排出，从粪便仅排出少量。ｔ１／２为８０～１００ｈ。血浆浓度为１０～１００μｇ／ｍＬ时，能抑制恶性疟原虫敏感株的血内裂殖体。

【作用与用途】本品主要用于疟疾的预防，也可用于治疗弓形虫病。

【用法与用量】

１．成人①预防用药，应于进入疫区前１～２周开始服用，一般宜服至离开疫区后６～８周，每周服４片。②耐氯喹虫株所致的恶性疟，每日２片，分２次服，疗程３ｄ。③治疗弓形虫病，每日５０～１００ｍｇ，顿服，共１～３ｄ（视耐受力而定），然后每日服２５ｍｇ，疗程４～６周。

２．小儿①预防用药，０．９ｍｇ／ｋｇ，每周服１次，最高剂量以成人量为限。②耐氯喹虫株所致的恶性疟，每次０．３ｍｇ／ｋｇ，３次／ｄ，疗程３ｄ。③弓形虫病，每日１ｍｇ／ｋｇ，分２次服，服用１～３ｄ后改为每日０．５ｍｇ／ｋｇ，分２次服，疗程４～６周。

【不良反应】口服一般抗疟治疗量时，毒性很低，较为安全。

１．大剂量应用时，如每日用２５ｍｇ，连服１个月以上，就会出现叶酸缺乏现象。

２．影响生长繁殖特别迅速的组织，如骨髓、消化道黏膜，引起造血功能及消化道症状，如味觉的改变或丧失，舌头疼痛、红肿、烧灼感及针刺感，口腔溃疡、白斑等，食管炎所致的吞咽困难、恶心、呕吐、腹痛、腹泻等。较严重的是巨细胞性贫血、白细胞减少症等，如及早停药，能自行恢复。甲酰四氢叶酸可改善骨髓功能。

３．由过敏所致的皮肤红斑则较少见。

【制剂与规格】分散片或片剂：６．２５ｍｇ。

【注意事项】

１．大剂量治疗时每周应检测白细胞及血小板两次。

２．下列情况应慎用：①意识障碍。大剂量治疗弓形虫病时可引起中枢神经系统毒性反应并可干扰叶酸代谢。②葡萄糖－６－磷酸脱氢酶缺乏。服用本品可能引起溶血性贫血。③巨细胞性贫血。服用本品可影响叶酸代谢。

二、抗阿米巴药和抗滴虫药

奥硝唑Ｏｒｎｉｄａｚｏｌｅ

其他名称：氯丙硝唑，氯醇硝唑，优伦，普司立，圣诺，奥博林。

【药代动力学】口服用药在２ｈ达到约为３０μｇ／ｍＬ的最大血浆浓度。奥硝唑也经阴道吸收，给予５００ｍｇ奥硝唑阴道栓剂后１２ｈ，最大血浆浓度约为５μｇ／ｍＬｔ１。／２为１４ｈ，血浆蛋白结合率小于１５％，广泛分布于组织和体液中，包括脑脊液。在肝脏中代谢，在尿中主要以轭合物和代谢物排泄，小量在粪便中排泄。

静脉滴注奥硝唑，其ｔ１／２为（１４．１±０．５）ｈ，平均滞留时间（ＭＲＴ）为（１９．４±０．６）ｈ，血浆清除率为（５０．６±２．１）ｍＬ／ｍｉｎ，Ｖｓｓ为（０．８６±０．０２）Ｌ／ｋｇ。在肝脏中进行清除，肝病患者的清除率会降低２６％～４８％，ｔ１／２及平均滞留时间会增加１９％～３８％，故肝病患者给药间隔应延长，以避免药物蓄积。１～４２周的幼儿术前２０ｍｉｎ滴注奥硝唑２０ｍｇ／ｋｇ药代动力学特点与成人一致。

【作用与用途】用于治疗：由厌氧菌感染引起的多种疾病；男女泌尿生殖道毛滴虫、贾第虫感染引起的疾病；肠、肝阿米巴病，肠、肝变形虫感染引起的疾病。用于预防和治疗各科术后厌氧菌感染。

【用法与用量】

１．口服①防治厌氧菌感染：成人５００ｍｇ／次，２次／ｄ（早、晚各服１次，以下同）；儿童，每１２ｈ１０ｍｇ／ｋｇ。②阿米巴病：成人５００ｍｇ／次，２次／ｄ；儿童２５ｍｇ／（ｋｇ·ｄ）。③贾第虫病：成人５ｇ／次，１次／ｄ；儿童４０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ）。③毛滴虫病：成人１～１．５ｇ／次，１次／ｄ；儿童２５ｍｇ／（ｋｇ·ｄ）；或遵医嘱。

２．静脉滴注将本品溶于１００ｍＬ的生理盐水或５％葡萄糖注射液中，最终浓度为５ｍｇ／ｍＬ，静脉滴注，滴注时间不少于３０ｍＬ，用量如下。①术前术后预防用药：成人术前１～２ｈ静脉滴注本品１ｇ，术后１２ｈ静脉滴注０．５ｇ，术后２４ｈ静脉滴注０．５ｇ。②治疗厌氧菌引起的感染：成人起始剂量为０．５～１ｇ，然后每１２ｈ静脉滴注０．５ｇ，连用３～６ｄ。如患者症状改善，建议改用口服制剂。③治疗严重阿米巴病：起始剂量为０．５～１ｇ，然后每１２ｈ０．５ｇ，连用３～６ｄ。④儿童剂量为每日２０～３０ｍｇ／ｋｇ体重，每１２ｈ静脉滴注一次，滴注时间为３０ｍｉｎ。

【不良反应】服药期间有轻度头晕、头痛、嗜睡、胃肠道反应、肌肉乏力。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ、０．５ｇ。注射液：０．２５ｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】服用剩余的药片应立即包装好并立即做好标记，放在儿童接触不到的地方。

【药物相互作用】

１．同其他硝基咪唑类药物相比，本品对乙醛脱氢酶无抑制作用。

２．本品能抑制抗凝药华法林的代谢，使其ｔ１／２延长，增强抗凝药的药效，当与华法林同用时，应注意观察凝血酶原时间并调整给药剂量。

３．巴比妥类、雷尼替丁和西咪替丁等药物可使本品加速消除而降效，并可影响凝血，因此应禁忌合用。

４．同时应用苯妥英钠、苯巴比妥等诱导肝药酶的药物，可加强本品代谢，使血药浓度下降，而苯妥英钠排泄减慢。

５．本品可延缓肌肉松弛剂维库溴铵的作用。

巴龙霉素Ｐａｒｏｍｏｍｙｃｉｎ

其他名称：巴母霉素，ＰＲＭ。

【药代动力学】口服后很少吸收。大部分药物以原形随粪便排出。

【作用与用途】主要用于肠阿米巴病的治疗，对肠外阿米巴病无效，可用于肠道隐孢子虫病的治疗，亦可用于结肠术前准备及肝性脑病等。

【用法与用量】口服：①治疗肠阿米巴病，成人０．５ｇ／次，３次／ｄ，共７ｄ；儿童一日３０ｍｇ／ｋｇ，分３次服用。②治疗隐孢子虫病，成人０．５～０．７５ｇ／次，３次／ｄ。③结肠术前准备及治疗肝性脑病：成人一次１ｇ，３次／ｄ。

【不良反应】

１．口服可引起食欲减退、恶心、呕吐、腹泻等，偶可引起吸收不良综合征。

２．长期口服可引起二重感染。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ（１０万ｕ）、０．２５ｇ（２５万ｕ）。

【注意事项】

１．对一种氨基糖苷类抗生素如链霉素、庆大霉素或阿米卡星过敏的患者也可能对本品过敏。

２．在用药过程中宜定期进行尿常规和肾功能测定，以防止出现肾毒性，并进行听力检查或听电图测定。

３．下列情况应慎用本品：脱水、第Ⅷ对脑神经损害、重症肌无力、帕金森病、肾功能损害及溃疡性结肠炎患者。

４．长期口服本品的慢性肠道感染患者，尤其伴有肾功能减退或同服其他耳毒性或肾毒性药物者，尤应注意出现肾毒性或耳毒性症状的可能。

【药物相互作用】本品不宜与其他有肾毒性或耳毒性药物合用。

二氯尼特Ｄｉｌｏｘａｎｉｄｅ

其他名称：安特酰胺，二氯散。

【药代动力学】口服吸收迅速１ｈ，达血药浓度高峰，６ｈ已降至微量。经尿中排泄６０％～９０％（４８ｈ），大部分为葡萄糖醛酸结合形式。

【作用与用途】本品为一新型抗阿米巴药，能直接杀灭阿米巴原虫，临床上用于急慢性阿米巴痢疾和阿米巴肝脓肿。

【用法与用量】口服：成人，０．５ｇ／次，１次／ｄ；儿童，每日３０ｍｇ／ｋｇ，分３次服。１０ｄ为１个疗程。

【不良反应】

１．有轻微胃肠道不适感，常见腹胀、轻度恶心、呕吐、厌食及腹泻。

２．偶有荨麻疹出现。

３．曾报道有发生蛋白尿的病例。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ、０．５ｇ。

【注意事项】

１．孕妇及２岁以下儿童不宜服用。

２．治疗中、重度肠内阿米巴病时常与其他药物联合使用，如治疗阿米巴肝脓肿时本品与甲硝唑合用，单独使用治疗肠外阿米巴病则无效。

泛喹酮Ｐｈａｎｑｕｉｎｏｎｅ

其他名称：安痢平（Ｅｎｔｏｂｅｘ）。

【药代动力学】目前尚缺乏药代动力学研究资料。

【作用与用途】对溶组织阿米巴滋养体、肠梨形虫、滴虫及革兰阴性杆菌等都有抑制作用。可用于急、慢性阿米巴痢疾。

【用法与用量】口服：成人０．１ｇ／次，３次／ｄ，连服１０ｄ。

【不良反应】较少，偶有胃肠道反应，如恶心、呕吐等。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。肠溶片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】本品代谢产物可引起黑尿，停药后即消失。

甲硝唑Ｍｅｔｒｏｎｉｄａｚｏｌｅ

其他名称：灭滴灵，灭滴唑，甲硝基羟乙唑，柔乐克（Ｒｏｚｅｘ），舒瑞特，佳乐宁，乐易扶。

【药代动力学】口服或直肠给药后能迅速而完全吸收，吸收后广泛分布于各组织和体液中，且能通过血－脑脊液屏障，口服后１～２ｈ血药浓度达高峰，有效浓度能维持１２ｈ。静脉给药后迅速达峰值。蛋白结合率＜５％。本品经肾排出６０％～８０％，约２０％的原形从尿中排出，其余以代谢产物（２５％为葡萄糖醛酸结合物，１４％为其他代谢结合物）形式由尿排出，１０％随粪便排出，１４％从皮肤排泄。

【作用与用途】用于治疗肠道和肠外阿米巴病（如阿米巴肝脓肿、胸膜阿米巴病等），还可用于治疗阴道滴虫病、小袋虫病和皮肤利什曼病、麦地那龙线虫感染等。目前还广泛用于厌氧菌感染的治疗。

【用法与用量】

１．口服①治疗肠道阿米巴病，０．４～０．６ｇ／次，３次／ｄ，疗程７ｄ；肠道外阿米巴病，０．６～０．８ｇ／次，３次／ｄ，疗程２０ｄ。小儿：每日按体重３５～５０ｍｇ／ｋｇ，分３次口服，１０ｄ为１个疗程。②治疗贾第虫病，０．４ｇ／次，３次／ｄ，疗程５～１０ｄ。小儿：每日按体重１５～２５ｍｇ／ｋｇ，分３次口服，连服１０ｄ。③治疗麦地那龙线虫病，０．２ｇ／次，３次／ｄ，疗程７ｄ。④治疗小袋虫病，０．２ｇ／次，２次／ｄ，疗程５ｄ。⑤治疗皮肤利什曼病，０．２ｇ／次，４次／ｄ，疗程１０ｄ。间隔１０ｄ后重复１个疗程。⑥治疗滴虫病，０．２ｇ／次，４次／ｄ，疗程７ｄ；可同时用栓剂，每晚０．５ｇ置入阴道内，连用７～１０ｄ。⑦治疗厌氧菌感染，口服每日０．６～１．２ｇ，分３次服，７～１０ｄ为１个疗程。小儿：口服每日按体重２０～５０ｍｇ／ｋｇ。⑧治疗小儿麦地那龙线虫病、小袋虫病、滴虫病的剂量同贾第虫病。

２．静脉滴注治疗厌氧菌感染，静脉给药首次１５ｍｇ／ｋｇ（７０ｋｇ成人为１ｇ），维持量７．５ｍｇ／ｋｇ，每６～８ｈ静脉滴注一次。小儿：治疗厌氧菌感染的注射剂量同成人。

【不良反应】

１．以消化道反应最为常见，包括恶心、呕吐、食欲不振、腹部绞痛，一般不影响治疗。

２．神经系统症状有头痛、眩晕，偶有感觉异常、肢体麻木、共济失调、多发性神经炎等，大剂量可致抽搐。

３．少数病例发生荨麻疹、潮红、瘙痒、膀胱炎、排尿困难、口中金属味及白细胞减少等，均属可逆性，停药后自行恢复。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ、０．５ｇ。阴道泡腾片：０．２ｇ。栓剂：０．５ｇ、１．０ｇ。注射液：５０ｍｇ（１０ｍＬ）、１００ｍｇ（２０ｍＬ）、５００ｍｇ（１００ｍＬ）、５００ｍｇ（２５０ｍＬ）、１．２５ｇ（２５０ｍＬ）。甲硝唑葡萄糖注射液：２５０ｍＬ（内含甲硝唑０．５ｇ，葡萄糖２．５ｇ）。

【注意事项】

１．本品的代谢产物可使尿液呈深红色。

２．原有肝脏疾病者剂量应减少。

３．出现运动失调或其他中枢神经系统症状时应停药。

４．重复１个疗程之前，应测白细胞计数。

５．厌氧菌感染合并肾衰竭者，给药间隔时间应由８ｈ延长至１２ｈ。

６．本品可抑制乙醇代谢，用药期间应戒酒，饮酒后可能出现腹痛、呕吐、头痛等症状。

７．本品可干扰氨基转移酶和ＬＤＨ测定结果，可使胆固醇、三酰甘油水平下降。

【药物相互作用】

１．本品能抑制华法林和其他口服抗凝药的代谢，加强它们的作用，引起凝血酶原时间延长。

２．同时应用苯妥英钠、苯巴比妥等诱导肝药酶的药物，可加强本品代谢，使血药浓度下降，而苯妥英钠排泄减慢。

３．同时应用西咪替丁等抑制肝药酶活性的药物，可减缓本品在肝内的代谢及其排泄，延长本品的ｔ１／２，应根据血药浓度测定的结果调整剂量。

４．本品干扰双硫仑代谢，两者合用患者饮酒后可出现精神症状，故２周内应用双硫仑者不宜再用本品。

卡巴胂Ｃａｒｂａｒｓｏｎｅ

【药代动力学】口服或灌肠后仅小部分在胃肠道吸收，组织含量很低，经肾缓慢排泄，易蓄积，故两疗程间须间隔１～２周。

【作用与用途】主要用于治疗慢性阿米巴痢疾，也可用于丝虫病等的治疗。

【用法与用量】口服：①治疗阿米巴痢疾，成人０．１～０．２ｇ／次，３次／ｄ；小儿每日８ｍｇ／ｋｇ，１０ｄ为１个疗程，必要时可重复。或用其１％溶液（内加２％小苏打）２００ｍＬ，隔日保留灌肠１次，每疗程５次。②治疗丝虫病，０．２５～０．５ｇ／ｄ，分２次，疗程１０ｄ，常与枸橼酸乙胺嗪合用。

【不良反应】

１．偶有皮疹、恶心、呕吐、腹泻，出现症状应即停药。

２．严重反应是体重减轻及多尿，偶可发生剥脱性皮炎、粒细胞缺乏症、肝炎、胃炎等。出现症状时，应立即停药。必要时可用二巯基丙醇治疗。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ、０．２ｇ。

【注意事项】

１．肝肾功能减退及对胂剂敏感的患者禁用。

２．胂剂能引起继发于胂性皮炎的角膜炎、中毒性视力减弱、一过性近视、视网膜和玻璃体积血。

喹碘方Ｃｈｉｎｉｏｆｏｎ

其他名称：安痢生，药特灵（Ｙａｔｒｅｎ）。

【作用与用途】对阿米巴滋养体有作用，可用于治疗无症状或慢性阿米巴痢疾。对急性阿米巴痢疾及较顽固患者，宜与依米丁、甲硝唑合用。

【用法与用量】

１．口服成人３次／ｄ，每次０．５ｇ；３ｄ后，３次／ｄ，每次１ｇ，连用７～１０ｄ。小儿每次５～１０ｍｇ／ｋｇ，３次／ｄ，连用７～１０ｄ。

２．灌肠用于慢性患者，２．５％水溶液２００ｍＬ做保留灌肠，每晚１次，连用７ｄ，同时口服量减半。

【不良反应】大剂量可引起腹泻及其他胃肠道反应。

【制剂与规格】肠溶片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】对碘过敏者、甲状腺肿大者，以及严重肝肾功能不全者慎用。

氯碘羟喹Ｃｌｉｏｑｕｉｎｏｌ

【作用与用途】同喹碘方。

【用法与用量】口服：成人０．２５～０．５ｇ／次，３～４次／ｄ，连用１０ｄ。小儿每次５～１０ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】较多见。主要有胃肠道反应，如恶心、呕吐、食欲不振、腹胀、腹泻等。个别病例可有周围神经炎、心肌损害及低血压等。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】同喹碘方。

哌硝噻唑Ｐｉｐｅｒａｎｉｔｒｏｚｏｌｅ

【作用与用途】本品为５－硝基噻唑类抗原虫药物，对阴道滴虫和阿米巴原虫均有抑制和杀灭作用。临床上用于阴道滴虫病、肠道滴虫病，急慢性阿米巴痢疾及阿米巴肝脓肿等。

【用法与用量】口服：０．１ｇ／次，３次／ｄ，７～１０ｄ为１个疗程。男女同治，可避免重复感染。

【不良反应】

１．肝功能异常者，服药后可使氨基转移酶增高、肝区疼痛。

２．个别患者发生全身性紫癜及白细胞和血小板下降现象。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。

【注意事项】为避免重复感染，需男女同治。

去氢依米丁Ｄｅｈｙｄｒｏｅｍｅｔｉｎｅ

【作用与用途】本品能杀灭溶组织内阿米巴滋养体，适用于急性阿米巴痢疾急需控制症状者。肠外阿米巴病因其毒性大已少用。由于消除急性症状效果较好而根治作用低，故不适用于症状轻微的慢性阿米巴痢疾及无症状的带包囊者。此外，本品还可用于蝎子蜇伤。

【用法与用量】皮下注射：每日６０～８０ｍｇ，疗程１０ｄ。

【不良反应】常见不良反应为血压降低；偶见多发性神经炎及心肌中毒等。不良反应较依米丁少，常见注射局部疼痛，形成脓肿，偶有血压下降、多发性神经炎等。对心脏毒性较依米丁轻，持续时间短，肾或神经肌肉疾病患者禁用，治疗期间应监视心脏毒性。

【制剂与规格】注射液：０．０３ｇ（１ｍＬ）、０．０６ｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】患者在用药期间应尽量卧床休息，在注射本品前后２ｈ必须卧床休息，注射前测血压和脉搏，血压过低或心率超过１１０次／ｍｉｎ时暂停注射。在治疗过程中如出现以上心电图改变或传导阻滞、异位节律时要立刻停药，否则可引发心肌炎而危及生命。重症及过度衰弱患者剂量宜减半。应用本品治疗后仍需服用杀灭肠腔内虫体的药物如双碘喹啉等。

双碘喹啉Ｄｉｉｏｄｏｈｙｄｒｏｘｙｑｕｉｎｏｌｉｎｅ

其他名称：双碘方，双碘喹，双碘羟喹。

【作用与用途】临床可用于轻型或无症状阿米巴痢疾。也可用于阴道滴虫病。

【用法与用量】口服：０．４～０．６ｇ／次，３次／ｄ，疗程２～３周，重复治疗需隔２～３周，开始的２～３ｄ应先用小剂量。

【不良反应】

１．口服给药可引起胃肠道反应，如引起腹部痉挛、恶心、腹泻、瘙痒、皮疹。

２．甲状腺肿大与药品中含碘有关。

３．可发生发热、寒战、头痛和眩晕。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ、０．４ｇ。

【注意事项】

１．对碘过敏及神经紊乱患者禁用，肝肾功能不全者及甲状腺疾病患者慎用。

２．药物对妊娠和哺乳的影响尚不明确，故孕妇及哺乳期妇女慎用。

３．治疗期间可使蛋白结合碘的水平升高，故能干扰某些甲状腺功能试验。

替硝唑Ｔｉｎｉｄａｚｏｌｅ

其他名称：凯服新，裕宁，捷洛林，双鹤荻达，捷力。

【药代动力学】口服后吸收完全，ｔｍａｘ为２ｈ，Ｃｍａｘ为５１μｇ／ｍＬ。在体内分布广泛，可通过胎盘屏障，在胎儿及胎盘中可达高浓度。蛋白结合率为１２％。在肝脏代谢，静脉给药后２０％～２５％以原形从尿中排出。ｔ１／２β为１１．６～１３．３ｈ，平均为１２．６ｈ。

【作用与用途】用于各种厌氧菌感染，如败血症、骨髓炎、腹腔感染、盆腔感染、肺支气管感染、肺炎、鼻窦炎、皮肤疏松结缔组织炎、牙周感染及术后伤口感染；用于结肠直肠手术、妇产科手术及口腔手术等的术前预防用药；用于肠道及肠道外阿米巴病、阴道滴虫病、贾第虫病、加得纳菌阴道炎等的治疗；也可作为甲硝唑的替代药用于幽门螺杆菌所致的胃窦炎及消化性溃疡的治疗。

【用法与用量】

１．口服

（１）治疗厌氧菌感染：１ｇ／次，１次／ｄ，首剂加倍，一般疗程５～６ｄ，或根据病情决定。

（２）预防术后厌氧菌感染：术前１２ｈ一次服２ｇ。

（３）治疗原虫感染：①阴道滴虫病、贾第虫病，单剂量２ｇ，顿服，小儿５０ｍｇ／ｋｇ，顿服，间隔３～５ｄ可重复一次。②肠阿米巴病，０．５ｇ／次，２次／ｄ，疗程５～１０ｄ；或２ｇ／次，１次／ｄ，疗程２～３ｄ；小儿每日５０ｍｇ／ｋｇ，顿服，疗程３ｄ。③肠外阿米巴病，２ｇ／次，１次／ｄ，疗程３～５ｄ。

２．静脉滴注

（１）治疗厌氧菌感染：一次０．８ｇ，１次／ｄ，静脉缓慢滴注，一般疗程５～６ｄ，或根据病情决定。

（２）预防术后厌氧菌感染：总量１．６ｇ，１次或分２次滴注，第１次于术前２～４ｈ，第２次于手术期间或术后１２～２４ｈ滴注。

【不良反应】不良反应少见而轻微，主要为恶心、呕吐、上腹痛、食欲下降及口腔金属味，可有头痛、眩晕、皮肤瘙痒、皮疹、便秘及全身不适。此外还可有中性粒细胞减少、双硫仑样反应及黑尿。高剂量时也可引起癫痫发作和周围神经病变。

【制剂与规格】片剂：０．５ｇ。注射液：０．４ｇ（１００ｍＬ）、０．８ｇ（２００ｍＬ）

【注意事项】

１．如疗程中发生中枢神经系统不良反应，应及时停药。

２．本品可干扰丙氨酸氨基转移酶、乳酸脱氢酶、三酰甘油、己糖激酶等的检验结果，使其测定值降至零。

３．用药期间不应饮用含乙醇的饮料，因可引起体内乙醛蓄积，干扰乙醇的氧化过程，导致双硫仑样反应，患者可出现腹部痉挛、恶心、呕吐、头痛、面部潮红等。

４．肝功能减退者本品代谢减慢，药物及其代谢物易在体内蓄积，应予减量，并监测血药浓度。

５．本品可自胃液持续清除，某些放置胃管做吸引降压者，可引起血药浓度下降。血液透析时，本品及代谢物迅速被清除，故应用本品不需减量。

６．念珠菌感染者若应用本品，其症状会加重，需要同时给抗真菌治疗。

７．本品对阿米巴包囊作用不大，宜加用杀包囊药物。

８．治疗阴道滴虫病时，需同时治疗其性伴侣。

【药物相互作用】

１．本品能抑制华法林和其他口服抗凝药的代谢，加强它们的作用，引起凝血酶原时间延长。

２．与苯妥英钠、苯巴比妥等诱导肝药酶的药物合用时，可加快本品代谢，使血药浓度下降，并使苯妥英钠排泄减慢。

３．与西咪替丁等抑制肝药酶活性的药物合用时，可减慢本品在肝内的代谢及其排泄，延长本品的ｔ１／２β，应根据血药浓度测定的结果调整剂量。

４．本品干扰双硫仑代谢，两者合用时，患者饮酒后可出现精神症状，故２周内应用双硫仑者不宜再用本品。

５．本品可干扰血清氨基转移酶和乳酸脱氢酶的测定结果，可使胆固醇、三酰甘油水平下降。

６．与土霉素合用时，土霉素可干扰本品清除阴道滴虫的作用。

依米丁Ｅｍｅｔｉｎｅ

其他名称：吐根碱。

【药代动力学】注射后药物分布在肝、肺、肾及脾，而以肝内为最高。主要由肾脏排泄，自肠黏膜随粪便排出的量极少。由于此药的排泄很慢，停药后４０～６０ｄ仍继续排泄药物，易发生蓄积作用。

【作用与用途】临床上用于治疗阿米巴痢疾和肠外阿米巴病如阿米巴肝脓肿等；主要用于甲硝唑或氯喹无效的患者。

【用法与用量】深部皮下或肌内注射：每日１ｍｇ／ｋｇ，每日最大剂量不超过６０ｍｇ，１次／ｄ，疗程为４～６ｄ，如需进行第２个疗程，必须间隔６周。

【不良反应】

１．局部反应注射的部位可有疼痛，有时出现坏死及疏松结缔组织炎，甚至脓肿。

２．胃肠道反应恶心、呕吐、腹泻等。

３．神经肌肉反应常见的有肌肉疼痛和无力，特别是四肢和颈部；有时可因全身无力而出现呼吸困难。

４．心血管反应低血压、心前区疼痛、心动过速和心律失常，常是心脏受损的征象。心电图改变尤其是Ｔ波低平或倒置、ＱＴ间期延长，这些变化是心肌早期中毒的征象。

【制剂与规格】注射液：３０ｍｇ（１ｍＬ）、６０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】同去氢依米丁。

【药物相互作用】本品的心脏毒性反应可为其他易引起心律异常的药物所加强，用药时必须注意。

乙酰胂胺Ａｃｅｔａｒｓｏｌ

【作用与用途】对阴道滴虫及阿米巴原虫均有抑制作用，常制成滴维净片用于滴虫病。

【用法与用量】每晚塞入阴道１～２片，连用１０～１４ｄ。用药后次晨坐浴。

【不良反应】对阴道有刺激性，使阴道壁及子宫颈病变严重处充血，分泌物增多。

【制剂与规格】片剂：每片含乙酰胂胺０．２５ｇ、硼酸０．０３ｇ。【注意事项】月经期间忌用。用药期间禁性交。

三、抗吸虫药、抗丝虫药和抗黑热病药

吡喹酮Ｐｒａｚｉｑｕａｎｔｅｌ

【药代动力学】口服后吸收迅速，８０％以上的药物可从肠道吸收。血药峰值于１ｈ左右到达，药物进入肝脏后很快代谢，主要形成羟基代谢物，仅极少量未代谢的原药进入体循环。药物主要分布于肝脏，ｔ１／２为０．８～１．５ｈ，其代谢物的ｔ１／２为４～５ｈ。主要由肾脏以代谢物形式排出，７２％于２４ｈ内排出，８０％于４ｄ内排出。

【作用与用途】为广谱抗吸虫和绦虫药物。适用于各种血吸虫病、华支睾吸虫病、卫氏并殖吸虫病、姜片虫病及绦虫病和猪囊尾蚴病。

【用法与用量】

１．治疗吸虫病①血吸虫病：各种慢性血吸虫病总剂量为６０ｍｇ／ｋｇ，每日量分２～３次餐间服，服１～２ｄ。急性血吸虫病总剂量为１２０ｍｇ／ｋｇ，每日量分２～３次服，连服４ｄ。体重超过６０ｋｇ者按６０ｋｇ计算。②华支睾吸虫病：总剂量为２１０ｍｇ／ｋｇ，３次／ｄ，连服３ｄ。③卫氏并殖吸虫病：２５ｍｇ／ｋｇ，３次／ｄ，连服３ｄ。④姜片虫病：１５ｍｇ／ｋｇ，顿服。

２．治疗绦虫病①牛肉绦虫和猪带绦虫病：１０ｍｇ／ｋｇ，清晨顿服，１ｈ后服用硫酸镁。②短小膜壳绦虫和阔节裂头绦虫病：２５ｍｇ／ｋｇ，顿服。

３．治疗猪囊尾蚴病总剂量为１２０～１８０ｍｇ／ｋｇ，每日量分２～３次服，服３～５ｄ。

【不良反应】

１．常见的不良反应有头昏、头痛、恶心、腹痛、腹泻、乏力、四肢酸痛等，一般程度较轻，持续时间较短，不影响治疗，不需处理。

２．少数病例出现心悸、胸闷等症状，心电图显示Ｔ波改变和期外收缩，偶见室上性心动过速、心房纤颤。

３．少数病例可出现一过性氨基转移酶升高。

４．偶可诱发精神失常或出现消化道出血。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ。

【注意事项】

１．治疗寄生于组织内的寄生虫时，如血吸虫、肺吸虫、囊虫等，由于虫体被杀死后释放出大量的抗原物质，可引起发热、嗜酸性粒细胞增多、皮疹等，偶可引起过敏性休克，必须注意观察。

２．脑猪囊尾蚴病患者需住院治疗，并辅以防治脑水肿和降低高颅内压（应用地塞米松和脱水剂）或防治癫痫持续状态的治疗措施，以防发生意外。

３．合并眼猪囊尾蚴病时，须先手术摘除虫体，而后进行药物治疗。

４．严重心、肝、肾疾病患者及有精神病史者慎用。

５．有明显头昏、嗜睡等神经系统反应者，治疗期间与停药后２４ｈ内勿进行驾驶、机械操作等工作。

６．在用于猪囊尾蚴病驱除猪带绦虫时，应将隐性脑猪囊尾蚴病除外，以免发生意外。

呋喃丙胺Ｆｕｒａｐｒｏｍｉｄｅ

【药代动力学】口服吸收迅速，主要在肠道吸收，进入肝脏后大部分迅速被代谢，代谢物和原形由尿排泄，１５ｍｉｎ即可于尿中检测到黄色呋喃丙胺等代谢物，４～６ｈ排泄量最多，１２ｈ尿中排泄殆尽。

【作用与用途】主要用于日本血吸虫病，也可用于姜片虫病和华支睾吸虫病。

【用法与用量】

１．治疗血吸虫病每日６０ｍｇ／ｋｇ，最大剂量不超过每日３ｇ，分３次服用，１０ｄ为１个疗程。

２．治疗姜片虫病每日１～２ｇ，分２次服用，连用２～３ｄ。

３．治疗华支睾吸虫病第１日１ｇ，第２日２ｇ，第３日以后每日３ｇ，分次服用，连服１４～２０ｄ。

【不良反应】

１．在治疗量内对心、肝无明显损害，不良反应主要有食欲不振、恶心、呕吐等胃肠道症状。

２．偶有便血及腓肠肌痉挛等反应，少数患者可出现精神障碍，表现为记忆力减退、情绪失常、行为异常等，停药后即恢复正常。

【制剂与规格】片剂：０．１２５ｇ。

【注意事项】饭后给药，分次服用，多饮水可减轻胃肠道反应。

呋喃嘧酮Ｆｕｒａｐｙｒｉｍｉｄｏｎｅ

【药代动力学】口服吸收快，０．５ｈ血药浓度达高峰，体内分布于各组织。代谢物通过尿排泄，ｔ１／２约为１ｈ。

【作用与用途】对班氏和马来丝虫的微丝蚴和成虫均有杀灭作用；对斑氏丝虫的疗效优于马来丝虫。

【用法与用量】口服：总剂量１４０ｍｇ／ｋｇ，或每日２０～５０ｍｇ／ｋｇ，分２～３次，饭后３０～６０ｍｉｎ服用。疗程６～７ｄ。

【不良反应】本品不良反应与乙胺嗪相仿，主要由于药物杀死微丝蚴所引起，停药或对症处理后症状可显著减轻或消失。

１．不良反应以发热和消化道症状较多。发热一般出现在服药３ｄ后，热程多为２～３ｄ。

２．消化道症状为恶心、呕吐、食欲减退等。

３．少数病例有四肢轻麻、皮疹、心悸、胸闷，也有氨基转移酶轻微上升者，应予注意。

４．个别病例心电图有Ｔ波变化。

【制剂与规格】肠溶片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】合并蛔虫感染者，宜先驱蛔虫，以免招致胆道蛔虫病。

林旦Ｌｉｎｄａｎｅ

【药代动力学】本品为外用制剂，属局部用药，只有少量经皮肤吸收。

【作用与用途】用于疥疮和阴虱病。

【用法与用量】

１．疥疮自颈部以下将药均匀涂擦至全身，无皮疹处亦需擦到。成人一次不超过３０ｇ。擦药后２４ｈ洗澡，同时更换衣被和床单。首次治疗１周后，如未痊愈，可进行第２次治疗。

２．阴虱病剃去阴毛后涂擦本品３～５次／ｄ。

【不良反应】可有局部刺激症状，数日后消退。擦药后偶有头晕，１～２ｄ后消失。长期大量使用后，可对中枢神经系统产生较大的毒性作用，如癫痫发作等。少数患者可出现荨麻疹。

【制剂与规格】乳膏剂：１％。

【注意事项】擦药前勿用热水和肥皂洗澡，以免增加吸收。避免眼和黏膜与药物接触。使用中若出现过敏症状或中枢神经系统产生不良反应，应立即停药。

硫氯酚Ｂｉｔｈｉｏｎｏｌ

【药代动力学】目前尚缺乏药代动力学研究资料。

【作用与用途】本品对肺吸虫囊蚴有明显杀灭作用；用于卫氏并殖吸虫病，对华支睾吸虫病疗效较差。

【用法与用量】口服：每日５０～６０ｍｇ／ｋｇ体重（成人与小儿同）。对卫氏并殖吸虫病及华支睾吸虫病，可将全日量分３次服，隔日服药，疗程总量３０～４５ｇ。

【不良反应】有轻度头晕、头痛、呕吐、腹痛、腹泻和荨麻疹等反应，可有光敏反应，也可能引起中毒性肝炎。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。胶囊剂：０．５ｇ。

【注意事项】服本品前应先驱蛔虫和钩虫。

六氯对二甲苯Ｈｅｘａｃｈｌｏｒｏｐａｒａｘｙｌｅｎｅ

【药代动力学】口服后主要在小肠吸收，脂肪和酒都能促进其吸收。服药后５～７ｈ血清浓度达高峰。体内分布以脂肪、肾上腺、卵巢及神经系统等组织中的含量较高，乳汁中的浓度约为血浓度的２～４倍。主要在肝内代谢，由尿排出。本品有蓄积作用，消除甚慢，停药２个月后体内仍有残余药量。动物实验表明，本品与油脂共服可提高治疗效果。

【作用与用途】本品为广谱驱虫药。临床用于治疗血吸虫病、华支睾吸虫病、肺吸虫。

【用法与用量】

１．治疗血吸虫病适用于健康情况较好的慢性血吸虫病患者，有肝、脾大而无明显压痛者，以及肝功能较好的晚期血吸虫病患者。采用滴丸，每日服１次，１００ｍｇ／ｋｇ，１个疗程为７ｄ。或服乳干粉（由本品加少量菜油、食糖和食用明胶制成），每日１次５０ｍｇ／ｋｇ，１个疗程为７ｄ。或用片剂口服，１日量８０ｍｇ／ｋｇ，每晚临睡前顿服，连服１０ｄ为１个疗程，总剂量５０ｇ。体重超过５０ｋｇ者总剂量仍以５０ｋｇ计。１５岁以下儿童剂量可适当加大。

２．治疗华支睾吸虫病及卫氏并殖吸虫病服片剂，每日５０ｍｇ／ｋｇ（体重在５０ｋｇ以上者仍按５０ｋｇ计算），１个疗程为６～１２ｄ。

３．治疗姜片虫病片剂，５０ｍｇ／ｋｇ，每晚１次顿服，服１～２ｄ。便秘患者给予轻泻剂。

【不良反应】本品有蓄积作用，毒性反应多在治疗结束后３～６个月才能消失。

１．头昏、乏力及头痛，轻者可自行消失。重者给予维生素Ｂ１、谷氨酸。

２．眼花、色视及夜盲，一般均能自行消失。必要时给予维生素Ｂ１、维生素Ａ、维生素Ｄ。

３．恶心、腹泻、食欲不振及皮疹等。可用酵母、维生素Ｂ１治疗。

４．极少数患者可出现兴奋、严重失眠、多语甚至精神障碍。

【制剂与规格】滴丸（血防８４６滴丸）剂：４０％（含油）。片剂（血防片）：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．在治疗期间及治疗后１周，禁止饮酒及高脂肪饮食。

２．有家族精神病史、癫痫史者，癔症或严重神经症、内耳眩晕症、周围神经病变、肝炎、严重血液病患者，以及孕妇、哺乳期妇女均忌用。

喷他脒Ｐｅｎｔａｍｉｄｉｎｅ

【药代动力学】口服不易吸收。肌内注射在０．５～１ｈ血药浓度达高峰，不能透过血－脑脊液屏障，通过尿液缓慢排泄。

【作用与用途】仅用于对锑剂有耐药性或不能用锑剂的黑热病（利什曼原虫病）和卡氏肺孢子虫病（首选药为复方磺胺甲唑）。也可用于治疗早期非洲锥虫病，但对晚期伴中枢神经系统感染的锥虫病患者的疗效差。

【用法与用量】

１．肌内注射临用时新鲜配制成１０％溶液，做深部肌内注射。每次３～５ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ，１０～１５次为１个疗程。

２．静脉滴注上述剂量与５％葡萄糖注射液混合后静脉滴注，１次／ｄ，１５～２０次为１个疗程，必要时隔１～２周后复治。

【不良反应】１．肌内注射后局部可发生硬结和疼痛，偶见形成脓肿。静脉注射易引起低血压及其他严重的即刻反应。

２．偶引起肝肾功能损害（均为可逆性）、低血糖或高血糖、焦虑、头晕、头痛、嗜睡等。

３．该药可使原有肺结核病灶恶化。

４．静脉注射易引起低血压及其他严重即刻反应。

【制剂与规格】粉针剂：０．２ｇ、０．３ｇ。

【注意事项】

１．溶液性质不稳定，需临用时配制；本品可影响血糖、肝功能、肌酐、钾和钙的检测结果。

２．孕妇和哺乳期妇女，血液病、心脏病、糖尿病或低血糖、肝肾功能不全、低血压患者应慎用或禁用。

３．在用药期间宜做血糖、肝肾功能、血常规、心电图、血压等监测。

葡萄糖酸锑钠ＳｏｄｉｕｍＳｔｉｂｏｇｌｕｃｏｎａｔｅ

【药代动力学】口服吸收差。肌内注射吸收良好，不与红细胞结合，其血浆浓度则远较三价锑化合物为高，但维持时间较短，较快由肾脏排出，８０％的药物于６ｈ内由尿中排出，静脉注射相同量药物后９５％以上由尿中排出，表明该药物在体内无明显代谢及蓄积现象。但如肾功能受损，则可妨碍锑的排泄，可致中毒。小量在肝内还原成三价锑。约１２％蓄积于血管外腔隙，给药５ｄ后在该处即呈饱和状态，并由此锑剂缓慢释放。

【作用与用途】用于治疗黑热病。

【用法与用量】肌内或静脉注射：成人一次６ｍＬ（含五价锑０．６ｇ），１次／ｄ，连用６～１０ｄ；或总剂量按体重９０～１３０ｍｇ／ｋｇ（以５０ｋｇ为限），等分６～１０次，１次／ｄ。对敏感性较差的虫株感染，可重复１～２个疗程，间隔１０～１４ｄ。对全身情况较差者，可每周注射２次，疗程３周或更长。对新近曾接受锑剂治疗者，可减少剂量。儿童按五价锑量计，小儿总剂量为１５０～２００ｍｇ／ｋｇ，分为６次，１次／ｄ。

【不良反应】

１．与三价锑相仿，但较少而轻，一般患者多能耐受。有时出现恶心、呕吐、咳嗽、腹痛、腹泻现象，偶见白细胞减少。特殊反应包括肌内注射局部痛、肌痛和关节僵直。后期出现心电图改变（如Ｔ波低平或倒置、ＱＴ间期延长等），为可逆性，但可能为严重心律失常的前奏。

２．肝肾功能异常者应加强监测。

３．罕见休克和突然死亡。

【制剂与规格】注射液：６ｍＬ（内含五价锑０．６ｇ，约相当于葡萄糖酸锑钠１．９ｇ）。

【注意事项】

１．肝功能不全者慎用，并加强监测。

２．治疗过程中有出血倾向、体温突然上升或粒细胞减少、呼吸加速、剧烈咳嗽、水肿、腹水时，应暂停注射。

３．过期后五价锑有变成三价锑的可能，禁用。

伊维菌素Ｉｖｅｒｍｅｃｔｉｎ

其他名称：海正麦克丁。

【药代动力学】口服给药后，血药浓度大致与剂量成比例。本品及（或）其代谢物在服药后１２ｄ内几乎全随粪便排出体外，只有小于１％的服用剂量随尿排出。口服给药后，ｔ１／２约为１６ｈ。本品不能穿透人的血－脑屏障。

【作用与用途】盘尾丝虫病和类圆线虫病，以及钩虫、蛔虫、鞭虫、蛲虫感染。

【用法与用量】

１．类圆线虫病推荐剂量是单剂量口服２００μｇ／ｋｇ，用水送服。通常情况下无须加量，但需随访以保证根治。

２．盘尾丝虫病推荐剂量是单剂量口服１５０μｇ／ｋｇ，用水送服。

３．钩虫感染１４岁以上者单次口服１２ｍｇ（相当于０．２ｍｇ／ｋｇ）；１４岁以下者单次口服６ｍｇ。

４．蛔虫感染１４岁以上者单次口服６ｍｇ（相当于０．１ｍｇ／ｋｇ），１４岁以下者单次口服３ｍｇ。

５．鞭虫感染１４岁以上者单次口服１２ｍｇ（相当于０．２ｍｇ／ｋｇ）；１４岁以下者单次口服６ｍｇ。

６．蛲虫感染１４岁以上者单次口服１２ｍｇ（相当于０．２ｍｇ／ｋｇ）；１４岁以下者单次口服６ｍｇ。

【不良反应】

１．虚弱、无力、腹痛、发热、厌食、便秘、腹泻、恶心、呕吐、头晕、嗜睡、眩晕、震颤、瘙痒、皮疹、丘疹、风疹、小脓包。

２．眼的不良反应一般症状轻微，不导致失明，一般不经皮质甾类治疗可自行缓和。

３．实验室检查异常：包括ＡＬＴ和（或）ＡＳＴ升高、白细胞减少、嗜酸性粒细胞增多及血红蛋白增多。

【制剂与规格】片剂：６ｍｇ。胶囊剂：３ｍｇ。咀嚼片：３ｍｇ。

【注意事项】

１．抗丝虫药物［如枸橼酸乙胺嗪（ＤＥＣ－Ｃ）］可引起盘尾丝虫病患者皮肤和（或）全身严重的变态反应（急性炎症反应综合征，即Ｍａｚｚｏｔｔｉ反应）及眼科反应。这些反应可能是由于丝虫尸体引起的过敏与炎症反应。用伊维菌素治疗盘尾丝虫病患者在临床上可能出现这些反应，也许或肯定与药物本身有关。

２．用杀微丝蚴药物治疗后，出现过敏性盘尾丝虫性皮炎的患者更易发生严重不良反应，尤其是水肿及盘尾丝虫性皮炎加剧致癌性、致突变性及生殖毒性。

３．类圆线虫病患者在使用本品时，必须重复进行粪检以确定类圆线虫感染已得到清除。

４．本品不能杀死盘尾丝虫成虫，因而采用本品治疗盘尾丝虫病时，需持续治疗。

５．类圆线虫病的免疫缺陷（包括ＨＩＶ感染）患者可能需要重复治疗肠道类圆线虫病。对于这类患者尚没有进行临床试验以确定可供选择的剂量方案，抑制治疗（如每月１次）可能会有作用。

乙胺嗪Ｄｉｅｔｈｙｌｃａｒｂａｍａｚｉｎｅ

【药代动力学】口服易吸收，服单剂０．２～０．４ｇ后１～２ｈ血药浓度达峰值，代谢快。除脂肪组织外，药物在体内分布均匀。多次反复给药后，很少有蓄积现象。单剂口服０．２ｇ后，ｔ１／２为８ｈ，服药后４８ｈ内以原形或代谢产物（７０％以上）形式由肾脏排泄。

【作用与用途】用于治疗斑氏丝虫、马来丝虫和罗阿丝虫感染，也用于盘尾丝虫病。对前三者一次或多次治疗后可根治，但对盘尾丝虫病，因本品不能杀死成虫，故不能根治，亦可用于热带嗜酸性粒细胞增多症患者。对蛔虫感染也有效，但已为其他更安全、有效、新的抗蠕虫药所取代。

【用法与用量】口服（餐后）。

１．治疗斑氏丝虫和马来丝虫病国内目前常用于：①治疗斑氏丝虫病及重度感染、马来丝虫病，总量４．２ｇ，７日疗法。即每日０．６ｇ，分２～３次服，７ｄ为１个疗程。间隔１～２个月，可应用２～３个疗程。②治疗马来丝虫病，可用大剂量短疗程法，即１～１．５ｇ，夜间顿服法，也可间歇服用２～３个疗程。

２．治疗罗阿丝虫病宜用小剂量，每次按体重２ｍｇ／ｋｇ，３次／ｄ，连服２～３周，必要时可间隔３～４周复治。

３．治疗盘尾丝虫病初期药物剂量宜小，按体重不超过０．５ｍｇ／ｋｇ，第１日１次，第２日２次，第３日增至１ｍｇ／ｋｇ，日服３次，如无严重反应，增至２ｍｇ／ｋｇ，日服３次，总疗程１４ｄ。如初治全身反应严重，可暂停用或减少剂量。必要时可给以肾上腺皮质激素。

４．预防在丝虫病流行区，有将乙胺嗪掺拌入食盐中制成药盐，全民食用以杀死血液中微丝蚴，防治效果迅速可靠，为消灭丝虫病传染源的较好措施。

【不良反应】

１．偶可引起食欲减退、恶心、呕吐、头晕、头痛、乏力、失眠等。治疗期间的反应多由于大量微丝蚴和成虫杀灭后释放异性蛋白所致，可有畏寒、发热、头痛、肌肉关节酸痛、皮疹、瘙痒等。

２．偶见过敏性喉头水肿、支气管痉挛、暂时性蛋白尿、血尿、肝大和压痛等。

３．成虫死亡后尚可引起局部反应如淋巴管炎、淋巴结炎、精索炎、附睾炎等，并出现结节。马来丝虫病患者出现的反应常较斑氏丝虫病者为重，血中微丝蚴数多者反应也较重。盘尾丝虫病患者反应亦较严重。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．用以治疗盘尾丝虫和罗阿丝虫感染时，应从小剂量开始，以减少因虫体破坏而引起的不良反应。重度感染的盘尾丝虫病患者，在接受单剂乙胺嗪后，可出现Ｍａｚｚｏｔｔｉ反应，表现为发热、心动过速、低血压、淋巴结炎和眼部炎症反应，多由微丝蚴死亡引起。

２．在重度罗阿丝虫感染者采用乙胺嗪治疗后可发生脑病和视网膜出血等。预先给肾上腺皮质激素可减少副作用。

３．对有活动性肺结核、严重心脏病、肝脏病、肾脏病、急性传染病应暂缓治疗。对儿童有蛔虫感染者应先驱蛔虫。

四、驱肠虫药

阿苯达唑Ａｌｂｅｎｄａｚｏｌｅ

其他名称：肠虫清。

【药代动力学】本品不溶于水，故在肠道内吸收缓慢。原药在肝脏内转化为丙硫苯咪唑亚砜与丙硫苯咪唑砜，前者为杀虫成分。本品在体内分布依次为肝、肾、肌肉，可透过血－脑脊液屏障，脑组织内也有一定浓度。口服后２．５～３ｈ血药浓度达峰值。丙硫苯咪唑亚砜的浓度变化很大，自０．０４μｇ／ｍＬ至０．５５μｇ／ｍＬ不等，平均０．１６μｇ／ｍＬ。ｔ１／２为８．５～１０．５ｈ。本品及其代谢产物在２４ｈ内８７％从尿排出，１３％从粪便排出，在体内无蓄积作用。

【作用与用途】本品为广谱驱虫药，除用于治疗钩虫、蛔虫、鞭虫、蛲虫、旋毛虫等线虫病外，还可用于治疗囊虫和棘球蚴病。

【用法与用量】

１．成人①蛔虫及蛲虫病，一次４００ｍｇ顿服。②钩虫及鞭虫病，一次４００ｍｇ，２次／ｄ，连服３ｄ。③旋毛虫病，一次４００ｍｇ，２次／ｄ，连服７ｄ。④猪囊尾蚴病，每日２０ｍｇ／ｋｇ，分３次口服，１０ｄ为１个疗程，一般需１～３个疗程。疗程间隔视病情而定，多为３个月。⑤棘球蚴病，每日２０ｍｇ／ｋｇ，分２次口服，疗程为１个月，一般需５个疗程以上，疗程间隔为７～１０ｄ。

２．小儿１２岁以下小儿用量为成人的一半。

【不良反应】

１．少数病例有口干、乏力、嗜睡、头晕、头痛，以及恶心、上腹部不适等消化道症状。但均较轻微，不需处理可自行缓解。

２．治疗猪囊尾蚴病特别是脑猪囊尾蚴病时，多于服药后２～７ｄ出现头痛、发热、皮疹、肌肉酸痛、视力障碍、癫痫发作等，主要因囊虫死亡释出异性蛋白有关，须采取相应措施（应用肾上腺皮质激素、降颅内压、抗癫痫等治疗）。

３．治疗猪囊尾蚴病和棘球蚴病，因用药剂量较大，疗程较长，可出现谷氨酸氨基转移酶升高，多于停药后逐渐恢复正常。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ、０．２ｇ、０．４ｇ。

【注意事项】

１．蛲虫病易自身重复感染，故在治疗２周后应重复治疗一次。

２．脑猪囊尾蚴患者必须住院治疗，以免发生意外。

３．合并眼猪囊尾蚴病时，须先行手术摘除虫体，而后进行药物治疗。

恩波吡维铵ＰｙｒｖｉｎｉｕｍＥｍｂｏｎａｔｅ

【作用与用途】本品具有杀蛲虫作用，其作用原理可能为干扰肠虫的呼吸酶系统，抑制需氧呼吸，并阻碍肠虫对葡萄糖的吸收，影响虫体的生长和繁殖。为治疗蛲虫病的首选药。

【用法与用量】口服：儿童５ｍｇ／ｋｇ（以本品盐基计），总量不超过０．２５ｇ。成人０．２５～０．３ｇ，１次顿服。为避免复发，可间隔２～３周再服２～３次。

【不良反应】口服给药几乎不吸收，故不良反应发生率低。偶有恶心、呕吐、肌痉挛、腹痛、腹泻和荨麻疹等反应。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ（盐基）。

【注意事项】１．本品可将粪便染成红色，应事先告诉患者。２．胃肠道有炎症时不宜用，以免增加吸收而造成严重的不良反应。

甲苯咪唑Ｍｅｂｅｎｄａｚｏｌｅ

其他名称：甲苯达唑，二苯酮咪胺酯，安乐士。

【药代动力学】本品不溶于水，口服后能迅速吸收，但吸收量甚少，血浆浓度很低，原药及其代谢物在２～４ｈ达峰值，其峰值仅为摄入量的０．３％。９０％以上的药物未经变化而随粪便排出，吸收的药物在肝脏内代谢为无活性的部分，ｔ１／２为２～９ｈ。

【作用与用途】用于治疗蛲虫、蛔虫、鞭虫、十二指肠钩虫、粪类圆线虫和绦虫单独感染及混合感染。

【用法与用量】

１．治疗蛲虫病单剂０．１ｇ。此病易再感染，最好在用药２周和４周后分别重复用药一次。

２．治疗蛔虫病、鞭虫病、十二指肠钩虫病及混合感染每次０．１ｇ，２次／ｄ，连服３ｄ。成人和儿童均按上述剂量服用。

３．治疗绦虫病和粪类圆线虫病成人每次０．２ｇ，２次／ｄ，连服３ｄ。儿童每次０．１ｇ，２次／ｄ，连服３ｄ。用药期间不需要忌食，也不用加服泻药。

【不良反应】

１．极少数患者出现恶心、腹部不适、腹痛、腹泻等。

２．偶见过敏反应，尚可发生乏力、皮疹，偶见剥脱性皮炎、全身性脱毛症、嗜酸性粒细胞增多、血管神经性水肿等，均可自行恢复正常。

３．感染大量肠道寄生虫的患者服用本品驱虫时偶致一过性腹痛或腹泻。

４．严重的不良反应多发于剂量过大，用药时间过长，间隔时间过短的患者。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。胶囊剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．少数病例特别是蛔虫感染较严重的患者服药后可引起蛔虫游走，造成腹痛或吐蛔虫，甚至引起窒息，此时应立即就医。

２．除习惯性便秘者外，一般患者不需服泻药。

３．肝肾功能不全者慎用。

【药物相互作用】与西咪替丁合用时，可能会抑制甲苯咪唑的肝脏代谢，引起本品血浆浓度增加（尤其在疗程较长时）。建议在长疗程治疗中，依据血药浓度调整本品给药剂量。

氯硝柳胺Ｎｉｃｌｏｓａｍｉｄｅ

【药代动力学】口服后很少吸收，从粪便排出。

【作用与用途】用于人体和动物绦虫感染，治疗牛带绦虫、短小膜壳绦虫、阔节裂头绦虫等感染。对猪带绦虫亦有效，但服药后有增加感染猪囊尾蚴病的可能性。

【用法与用量】

１．驱牛带绦虫和猪带绦虫空腹嚼碎后服下。成人１ｇ／次，隔１ｈ再服１ｇ，２ｈ后导泻，并可进食。儿童１０～３５ｋｇ，１ｇ；＜１０ｋｇ，０．５ｇ。

２．驱短小膜壳绦虫首剂２ｇ，继以每日１ｇ，连服６ｄ，必要时间隔１个月后复治。小儿２～６岁，１ｇ／ｄ；＜２岁，０．５ｇ／ｄ。

【不良反应】偶可引起乏力、头晕、胸闷、胃肠道功能紊乱、发热、瘙痒等。

【制剂与规格】胶囊剂或片剂：０．５ｇ。

【注意事项】治疗猪肉绦虫时，在服药前加服镇吐药，服药后２ｈ，服硫酸镁导泻，以防节片破裂后散出的虫卵倒流入胃及十二指肠内造成自体感染猪囊尾蚴病的危险。

哌嗪Ｐｉｐｅｒａｚｉｎｅ

【药代动力学】口服后胃肠道吸收迅速，一部分在体内代谢，其余部分经肾脏排泄，２４ｈ几乎完全排出，但个体排泄率差异较大。

【作用与用途】用于蛔虫和蛲虫感染。

【用法与用量】口服：无须禁食，便秘者加服导泻药。①驱蛔虫：成人２．５～３ｇ／次，睡前顿服，连服２ｄ。小儿一次８０～１３０ｍｇ／ｋｇ，一日量不超过２．５ｇ，睡前顿服，连服２ｄ。②驱蛲虫：成人１．５～２ｇ／ｄ，分２次服，连服７～１０ｄ。小儿每日５０ｍｇ／ｋｇ，分２次服，一日量不超过２ｇ，连服７～１０ｄ。

【不良反应】本品毒性低，不良反应较轻。

１．偶可引起恶心、呕吐、腹泻、头痛、感觉异常、荨麻疹等，停药后很快消失。

２．过敏者可发生流泪、流涕、咳嗽、眩晕、嗜睡、哮喘等。

３．白内障形成、溶血性贫血（见于葡萄糖－６－磷酸脱氢酶缺乏者）等较罕见。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ、０．５ｇ。

【注意事项】

１．营养不良或贫血者应先予纠正，然后再服用。

２．本品可影响血清尿酸而影响检测结果（使数值降低）。

【药物相互作用】

１．与氯丙嗪同用有可能引起抽搐，应避免合用。

２．与双羟萘酸噻嘧啶合用有拮抗作用。

３．动物口服哌嗪和亚硝酸盐后，在胃中哌嗪可转变为亚硝基化合物，形成Ｎ，Ｎ－二硝基哌嗪或Ｎ－单硝基哌嗪，均为动物的致癌物质。给予健康不吸烟的男性空腹口服哌嗪糖浆（含４８０ｍｇ）后，其胃液中亦可测得相当数量的Ｎ－单硝基哌嗪，并可由尿中排出，但未发现过Ｎ，Ｎ－二硝基哌嗪。

噻苯唑Ｔｉａｂｅｎｄａｚｏｌｅ

其他名称：噻苯达唑，噻苯咪唑。

【药代动力学】口服后迅速由胃肠道吸收，也可以从皮肤表面及眼睛吸收。服药１～２ｈ后血药浓度达峰值。本品在体内代谢成５－羟噻苯咪唑，主要以与葡糖醛酸或硫酸结合形式由尿中排出，在４８ｈ内排出９０％左右，其余部分由粪便排出。也可由乳汁中排泄。

【作用与用途】适用于粪类圆线虫病、蛲虫病、钩虫病、鞭虫病、蛔虫病及皮肤幼虫移行症等。也可用于治疗旋毛虫感染。主要用于类圆线虫病和旋毛虫病（肠内期）。

【用法与用量】

１．治疗粪类圆线虫病一次２５ｍｇ／ｋｇ，２次／ｄ，３ｄ为１个疗程，对播散性粪类圆线虫病者，疗程为５ｄ。

２．治疗旋毛虫病一次２５ｍｇ／ｋｇ，２次／ｄ，５～７ｄ为１个疗程，必要时间隔数日可重复１个疗程。

３．治疗钩虫、蛔虫、蛲虫病一次２５ｍｇ／ｋｇ，２次／ｄ，２ｄ为１个疗程；一次量不可超过１．５ｇ，一日总量应小于３ｇ，必要时１周后可重复１个疗程。

【不良反应】常规剂量下，其不良反应率为５％～３０％，多发生在服药后３～４ｈ，可持续２～８ｈ。

１．常见的有：厌食、恶心、呕吐、眩晕、上腹部不适。

２．较少见的有：腹泻、瘙痒、疲倦、嗜睡、手足麻木、头晕、头痛、耳鸣、高血糖、脉搏徐缓、低血压、虚脱、暂时性肝功能异常。

３．少见的有：发热、脸潮红、结膜充血、血管神经性水肿、淋巴结肿、皮疹。偶见幻视、嗅觉障碍、重症多形红斑、尿结晶、暂时性白细胞减少及肝内胆汁淤积。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．粪类圆线虫的雌虫多产卵于小肠黏膜中，卵在该处可孵化为杆状蚴，并自黏膜逸出排出体外，但在接受免疫抑制剂治疗后，杆状蚴可迅速发育为丝状蚴，并钻入肠壁而进入血行，引起内源性感染，因而驱虫前不宜应用免疫抑制剂。脱水、贫血及营养不良者应先给予支持疗法。

２．偶使丙氨酸氨基转移酶升高及脑磷脂絮状试验呈阳性，可干扰诊断。

３．本品可引起呕吐，蛔虫有时可从口鼻涌出。

４．下列情况应慎用或注意：①由于本品在肝内代谢，肝功能不全者慎用。②长期治疗时，应注意对肾脏的损害。③由于本品引起的中枢神经系统不良反应较多，在治疗期间不宜进行精神高度集中的工作（如驾驶汽车、操作机械等）。

５．有过敏史者及第一次使用本品即发生过敏者禁用。

６．孕妇、哺乳期妇女及体重在１５ｋｇ以下的小儿禁用。

【药物相互作用】该药可能使氨茶碱（或黄嘌呤类药物）血浓度增高。服该药者在输入氨茶碱时曾发生严重恶心、嗜睡及全身不适等症状。

双羟萘酸噻嘧啶ＰｙｒａｎｔｅｌＰａｍｏａｔｅ

其他名称：噻嘧啶，抗虫灵。

【药代动力学】口服后吸收极少，５０％～７５％以上的药物以原形自粪便中排出，约７％以原形从胆道及尿中排出。

【作用与用途】用于治疗蛔虫病、蛲虫病、钩虫病、鞭虫病。

【用法与用量】

１．治疗蛔虫病每日１０ｍｇ／ｋｇ（一般为５００ｍｇ），睡前顿服，连服２ｄ。

２．治疗钩虫病剂量同上，连服３ｄ。

３．治疗蛲虫病每日５～１０ｍｇ／ｋｇ，连服３ｄ。

４．治疗鞭虫病每次６ｍｇ／ｋｇ，２次／ｄ，连服２ｄ。

【不良反应】治疗剂量内不良反应很轻。

１．可有恶心、呕吐、食欲不振、腹痛、腹泻等，少数患者有头痛、眩晕、嗜睡、皮疹等。

２．偶有ＡＳＴ活性升高。

【制剂与规格】片剂：０．３ｇ、０．３６ｇ。

【注意事项】

１．服药时不需空腹，也不需导泻。

２．心脏病、严重溃疡病、肾病患者慎用。

３．可导致一过性ＡＳＴ活性升高，肝功能不全者禁用。

【药物相互作用】本品与哌嗪类药物相互拮抗，不能合用。

三苯双脒Ｔｒｉｂｅｎｄｉｍｉｄｉｎｅ

其他名称：力卓。

【药代动力学】口服吸收较慢，且吸收速率与剂量大小无关。在体内的消除可能随剂量增大而加快。

【作用与用途】本品为广谱肠道驱虫药，用于治疗钩虫（尤其是美洲钩虫）、蛔虫感染。

【用法与用量】口服：钩虫感染，０．４ｇ，顿服。蛔虫感染，０．３ｇ，顿服。

【不良反应】恶心、腹痛、腹泻、头晕、头痛、困倦，程度较轻，无须特殊处理。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。

【注意事项】伴有严重肝肾功能异常者慎用，本品不能掰开或咬碎服用。

溴噻乙啶ＰａｎｔｅｌｄｉｎｅＢｒｏｍｉｄｅ

【作用与用途】用于治疗钩虫病、蛔虫病及蛲虫病。

【用法与用量】口服：成人０．２５ｇ／次，１次／ｄ；小儿一次５ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ。

【不良反应】服药后可引起神经系统和消化道反应，成人较儿童多见，其症状以头昏、恶心为主，次为呕吐、头痛、流涎等，其程度较轻，仅个别较重。反应出现在服药后１～４ｈ，持续约５ｈ，不经特殊处理可自行消失。个别有肝炎病史者用药后ＡＬＴ升高。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、２５０ｍｇ。

【注意事项】孕妇慎用。

左旋咪唑Ｌｅｖａｍｉｓｏｌｅ

其他名称：左咪唑，Ｌｅｖａｓｏｌｅ，冕益康。

【药代动力学】口服迅速吸收，服１５０ｍｇ后２ｈ内血药浓度达峰值（５００μｇ／ｍＬ），ｔ１／２为４ｈ。在肝内代谢，本品及其代谢产物可自尿（大部分）、粪和呼吸道排出，乳汁中亦可测得。

【作用与用途】对蛔虫、钩虫、蛲虫和粪类圆线虫病有较好疗效。由于本品单剂量有效率较高，故适于集体治疗。对斑氏丝虫、马来丝虫和盘尾丝虫成虫及微丝蚴的活性较乙胺嗪为高，但远期疗效较差。

【用法与用量】

１．驱蛔虫成人１．５～２．５ｍｇ／ｋｇ，小儿２～３ｍｇ／ｋｇ，空腹或睡前顿服。

２．驱钩虫１．５～２．５ｍｇ／ｋｇ，每晚１次，连服３ｄ。

３．治疗丝虫病４～６ｍｇ／ｋｇ，分２～３次服，连服３ｄ。

【不良反应】一般轻微。

１．有恶心、呕吐、腹痛等。

２．少数可出现味觉障碍、疲惫、头晕、头痛、关节酸痛、神志混乱、失眠、发热、流感样症群、血压降低、脉管炎、皮疹、光敏性皮炎等。

３．偶见蛋白尿。

４．个别可见粒细胞减少、血小板减少，少数甚至发生粒细胞缺乏症（常为可逆性），常发生于风湿病或肿瘤患者。

５．另尚可引起即发型和Ａｒｔｈｕｓ过敏反应，可能系通过刺激Ｔ细胞而引起的特应性反应。

６．个体病例可出现共济失调、感觉异常或视力模糊。

【制剂与规格】片剂：１５ｍｇ、２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】

１．类风湿关节炎患者服用本品后易诱发粒细胞缺乏症。

２．类风湿关节炎和干燥综合征（Ｓｉｇｒｅｎ??ｓｓｙｎｄｒｏｍｅ）患者接受本品治疗，第１周每日５０ｍｇ、第２周每日１００ｍｇ、第３周每日１５０ｍｇ后，多数发生不良反应，如红斑丘疹、关节痛加重伴肿胀、肌痛、流感症候群、失眠、神志混乱等，再次服后，上述症状又可重现。

３．干燥综合征患者慎用。

【药物相互作用】

１．与噻嘧啶合用可治疗严重的钩虫感染，并可提高驱除美洲钩虫的效果。

２．与噻苯唑合用可治疗肠道线虫混合感染。

３．与枸橼酸乙胺嗪先后应用可治疗丝虫感染。

４．不宜与四氯乙烯合用，以免增加其毒性。


第九节 生物制品

一、病毒类疫苗

Ⅰ型肾综合征出血热灭活疫苗ＨａｅｍｏｒｒｈａｇｉｃＦｅｖｅｒｗｉｔｈＲｅｎａｌＳｙｎｄｒｏｍｅ（ＴｙｐｅⅠ）Ｖａｃｃｉｎｅ，Ｉｎａｃｔｉｖａｔｅｄ

【作用与用途】接种本疫苗后，可刺激机体产生抗Ⅰ型肾综合征出血热病毒的免疫力，用于预防Ⅰ型肾综合征出血热。

【用法与用量】于上臂外侧三角肌肌内注射。基础免疫为３针，于第０日、第７日、第２８日各注射１次。基础免疫后１年应加强免疫１次，每次１．０ｍＬ。

【不良反应】注射后一般无反应。

１．个别有发热、头晕、皮疹者应注意观察，必要时给予适当治疗。

２．因疫苗含有氢氧化铝佐剂，少数人在注射后局部可出现硬结、轻度肿胀和疼痛，一般在１～３ｄ自行消退。

【制剂与规格】注射剂：１．０ｍＬ。

【注意事项】

１．注射前应充分摇匀。疫苗异常混浊、变色、有异物及摇不散的块状物者，疫苗瓶有裂纹者，均不得使用。

２．应备有肾上腺素等药物，以备偶有发生严重过敏反应时急救用，接受注射者在注射后应在现场休息片刻。

３．严禁冻结。

４．发热，患急性疾病、严重慢性病、神经系统疾病、过敏性疾病、既往对抗生素或生物制品有过敏史者及哺乳期、孕妇禁用。

Ⅱ型肾综合征出血热灭活疫苗ＨａｅｍｏｒｒｈａｇｉｃＦｅｖｅｒｗｉｔｈＲｅｎａｌＳｙｎｄｒｏｍｅ（ＴｙｐｅⅡ）Ｖａｃｃｉｎｅ，Ｉｎａｃｔｉｖａｔｅｄ

【作用与用途】接种本疫苗后，可刺激机体产生抗Ⅱ型肾综合征出血热病毒的免疫力，用于预防Ⅱ型肾综合征出血热。

【用法与用量】于上臂外侧三角肌肌内注射。基础免疫３针，于第０日、第１４日、第２８日各注射１次。基础免疫后１年应加强免疫１针，每次１．０ｍＬ。

【不良反应】同Ⅰ型肾综合征出血热灭活疫苗。

【制剂与规格】注射液：１．０ｍＬ。

【注意事项】同Ⅰ型肾综合征出血热灭活疫苗。

双价肾综合征出血热纯化疫苗ＨａｅｍｏｒｒｈａｇｉｃＦｅｖｅｒｗｉｔｈＲｅｎａｌＳｙｎｄｒｏｍｅＢｉｖａｌｅｎｔＰｕｒｉｆｉｅｄＶａｃｃｉｎｅ，Ｉｎａｃｔｉｖａｔｅｄ

其他名称：佑尔健，汉普威。

【作用与用途】本疫苗免疫接种后，可使机体产生对Ⅰ型和Ⅱ型肾综合征出血热病毒的保护性免疫。用于预防Ⅰ型和Ⅱ型肾综合征出血热。

【用法与用量】于上臂外侧三角肌肌内注射，基础免疫为２针，于第０日、第１４日各注射１次。基础免疫后６个月加强免疫１针，每次１．０ｍＬ。

【不良反应】同Ⅰ型肾综合征出血热灭活疫苗。

【制剂与规格】注射液：１．０ｍＬ。

【注意事项】同Ⅰ型肾综合征出血热灭活疫苗。

双价肾综合征出血热灭活疫苗ＨａｅｍｏｒｒｈａｇｉｃＦｅｖｅｒｗｉｔｈＲｅｎａｌＳｙｎｄｒｏｍｅＢｉｖａｌｅｎｔＶａｃｃｉｎｅ，Ｉｎａｃｔｉｖａｔｅｄ

其他名称：汉必威。

【作用与用途】用于预防肾综合征出血热。

【用法与用量】于上臂外侧三角肌肌内注射。基础免疫３针，于上臂外侧三角肌肌内注射，每次１．０ｍＬ，于第０日、１４日、２８日各注射１次。基础免疫后１年应加强免疫１次。

【不良反应】同Ⅰ型肾综合征出血热灭活疫苗。

【制剂与规格】注射液：１．０ｍＬ。

【注意事项】同Ⅰ型肾综合征出血热灭活疫苗。

口服脊髓灰质炎减毒活疫苗（猴肾细胞）ＰｏｌｉｏｍｙｅｌｉｔｉｓＶａｃｃｉｎｅ，Ｌｉｖｅ（Ｏｒａｌ）（ＭｏｎｋｅｙＫｉｄｎｅｙＣｅｌｌ）

【作用与用途】本疫苗服用后，可刺激机体产生抗脊髓灰质炎病毒的免疫力。用于预防脊髓灰质炎。

【用法与用量】基础免疫为３次，首次免疫从２月龄开始，连续口服３次，每次间隔４～６周，４岁再加强免疫１次，每１人次剂量为２滴（相当于０．１ｍＬ）。其他年龄组在需要时也可以服用。

【不良反应】口服后一般无不良反应，个别人有发热、恶心、呕吐、腹泻和皮疹。一般不需特殊处理，必要时可对症治疗。

【制剂与规格】注射剂：每瓶１．０ｍＬ。每１人次剂量为２滴（相当于０．１ｍＬ），所含脊髓灰质炎活病毒总量应不低于６．１５ｌｇＣＣＩＤ５０，其中Ⅰ型应不低于６．０ｌｇＣＣＩＤ５０，Ⅱ型应不低于５．０ｌｇＣＣＩＤ５０，Ⅲ型应不低于５．５ｌｇＣＣＩＤ５０。

【注意事项】

１．本品系活疫苗，应使用３７℃以下的温水送服，切勿用热水送服。

２．发热、患急性传染病者，患免疫缺陷症、接受免疫抑制剂治疗者及孕妇禁用。

流感病毒裂解疫苗ＩｎｆｌｕｅｎｚａＶａｃｃｉｎｅ（ＳｐｌｉｔＶｉｒｉｏｎ），Ｉｎａｃ?ｔｉｖａｔｅｄ

【作用与用途】本品免疫接种后，可产生对流感病毒的保护性抗体，用于预防流行性感冒。

【用法与用量】剂量：成人和３岁以上儿童接种１次，注射０．５ｍＬ。６个月至３６个月的儿童接种１次，注射０．２５ｍＬ。对以前没有接种过的儿童，应接种２次，间隔４周。流感病毒裂解疫苗应于流感季节开始前接种，或根据流行病学的需要使用。每年应按年龄重复注射适当的剂量或更新的抗原组分。

注射方法：本品用于肌内或皮下注射。血小板减少症或出血性疾病患者应于皮下接种，因为肌内注射可能使这些患者发生出血。在任何情况下不能静脉注射。注射前应肉眼观察是否有外来物质和（或）物理性状的改变。使用前应振荡疫苗至无色或至轻微乳白色液体。如内容物呈现异常，则应废弃疫苗。

【不良反应】

１．少数疫苗接种者出现局部不良反应（疼痛、发红和肿胀）和全身性不良反应，如低热和不适。这些症状可自行缓解。

２．罕见神经痛、感觉异常、惊厥、一过性的血小板减少。

３．对疫苗成分的过敏反应很少报告，严重的过敏反应（如过敏性休克）极为罕见。

４．神经系统疾病如脑脊髓炎、神经炎和吉兰－巴雷综合征罕见。

【制剂与规格】注射液：成人剂量，１５μｇ（０．５ｍＬ）；儿童剂量，７．５μｇ（０．２５ｍＬ）。

【注意事项】

１．急性严重发热性疾病患者应推迟注射流感病毒裂解疫苗。

２．轻微疾病患者无论有无发热均不属于使用流感病毒裂解疫苗的禁忌证。

３．流感病毒裂解疫苗仅用于预防流感病毒引起的疾病。

４．为预防接种后发生罕见过敏反应，注射疫苗时应有适当医学治疗和监护准备。

５．本品不能与其他疫苗在同一注射器中混合。

【药物相互作用】疫苗的免疫效果可由于同时进行的免疫抑制治疗或已存在的免疫缺陷而受影响。流感病毒裂解疫苗可以和其他疫苗同时接种，但应选择不同的接种部位。

流感病毒灭活疫苗ＩｎｆｌｕｅｎｚａＶａｃｃｉｎｅ（ＷｈｏｌｅＶｉｒｉｏｎ），Ｉｎａ?ｃｔｉｖａｔｅｄ

【作用与用途】本疫苗接种后，可刺激机体产生抗流感病毒的免疫力，用于预防流行性感冒。

【用法与用量】上臂三角肌肌内注射１．０ｍＬ。

【不良反应】注射后可能有轻微的局部胀疼感，个别人可能出现中低度发热，３ｄ后均能恢复。

【制剂与规格】注射液：１．０ｍＬ。每１人次剂量为１．０ｍＬ，含血凝素抗原每型１２μｇ。

【注意事项】

１．疫苗必须在有效期内使用。

２．注射时，应备好１∶１０００的肾上腺素，以防发生过敏反应时急用。

３．注射前充分摇匀。如安瓿破裂，内有摇不散的块状或絮状物，禁用。

麻疹腮腺炎联合减毒活疫苗ＭｅａｓｌｅｓａｎｄＭｕｍｐｓＣｏｍｂｉｎｅｄＶａｃｃｉｎｅ，Ｌｉｖｅ

其他名称：武生思林。

【作用与用途】接种本疫苗后，可刺激机体产生抗麻疹病毒和腮腺炎病毒的免疫力。用于预防麻疹和流行性腮腺炎。

【用法与用量】按标示量加灭菌注射用水，待疫苗完全溶解后摇匀使用。于上臂外侧三角肌下缘附着处皮下注射０．５ｍＬ。

【不良反应】注射后一般无局部反应。在６～１０ｄ，个别人可能出现一过性发热反应及散在皮疹，一般不超过２ｄ可自行缓解，不需特殊处理，必要时可对症治疗。

【制剂与规格】重溶后每瓶为０．５ｍＬ，每１人次剂量为０．５ｍＬ，所含麻疹活病毒量应不低于３．０ｌｇＣＣＩＤ５０，含腮腺炎活病毒量应不低于３．７ｌｇＣＣＩＤ５０。

【注意事项】

１．开启疫苗瓶和注射时，切勿使消毒剂接触疫苗。

２．疫苗复溶后出现异常混浊、疫苗瓶有裂纹或标签不清者，均不可使用。

３．疫苗复溶后如不能立即用完，应放置在２～８℃并于１ｈ内用完，剩余的疫苗应废弃。

４．注射过免疫球蛋白者，应间隔１个月以后方可接种本疫苗。

麻疹减毒活疫苗ＭｅａｓｌｅｓＶａｃｃｉｎｅ，Ｌｉｖｅ

【作用与用途】按种本疫苗后，可刺激机体产生抗麻疹病毒的免疫力。用于预防麻疹。

【用法与用量】同麻疹腮腺炎联合减毒活疫苗。

【不良反应】同麻疹腮腺炎联合减毒活疫苗。

【制剂与规格】复溶后每瓶０．５ｍＬ、１．０ｍＬ、２．０ｍＬ。每１人次剂量０．５ｍＬ，含麻疹活病毒应不低于３．０ｌｇＣＣＩＤ５０。

【注意事项】同麻疹腮腺炎联合减毒活疫苗。

腮腺炎减毒活疫苗ＭｕｍｐｓＶａｃｃｉｎｅ，Ｌｉｖｅ

【药代动力学】目前尚缺乏药代动力学研究资料。

【作用与用途】接种本疫苗后，可刺激机体产生抗腮腺炎病毒的免疫力，用于预防流行性腮腺炎。

【用法与用量】按标示量加灭菌注射用水，待冻干疫苗完全溶解并摇匀后使用。上臂外侧三角肌附着处皮下注射０．５ｍＬ。

【不良反应】同麻疹减毒活疫苗。

【制剂与规格】注射剂：复溶后每瓶为０．５ｍＬ或１．０ｍＬ，每１人次剂量为０．５ｍＬ，含腮腺炎活病毒应不低于３．７ｌｇＣＣＩＤ５０。

【注意事项】同麻疹腮腺炎联合减毒活疫苗。

人用狂犬病疫苗（Ｖｅｒｏ细胞）ＲａｂｉｅｓＶａｃｃｉｎｅ（ＶｅｒｏＣｅｌｌ）ｆｏｒＨｕｍａｎＵｓｅ

其他名称：武生欣宁。

【作用与用途】接种本疫苗后，可刺激机体产生抗狂犬病病毒的免疫力。用于预防狂犬病。

【用法与用量】使用前将疫苗振摇成均匀悬液。于上臂三角肌肌内注射，幼儿可在大腿前外侧区肌内注射。暴露后免疫程序：一般咬伤者于第０日（第１日，当日）、３日（第４日，以下类推）、７日、１４日、２８日各注射本疫苗１剂，共５针，儿童用量相同。

对有下列情形之一的建议首剂狂犬病疫苗剂量加倍给予。

（１）注射疫苗前１个月内注射过免疫球蛋白或抗血清者。

（２）先天性或获得性免疫缺陷患者。

（３）接受免疫抑制剂（包括抗疟疾药物）治疗的患者。

（４）老年人及患慢性病者。

（５）于暴露后４８ｈ或更长时间后才注射狂犬病疫苗的人员。

暴露后免疫程序按下述伤及程度分级处理。

Ⅰ级暴露触摸动物，被动物舔及无破损皮肤，一般不需处理，不必注射狂犬病疫苗。

Ⅱ级暴露未出血的皮肤咬伤、抓伤，破损的皮肤被舔及，应按暴露后免疫程序接种狂犬病疫苗。

Ⅲ级暴露一处或多处皮肤出血性咬伤或被抓伤出血，可疑或确诊的疯动物唾液污染黏膜，应按暴露后程序立即接种狂犬病疫苗和抗血清或免疫球蛋白。抗狂犬病血清按４０ＩＵ／ｋｇ给予，或狂犬患者免疫球蛋白按２０ＩＵ／ｋｇ给予，将尽可能多的抗狂犬病血清或狂犬患者免疫球蛋白做咬伤局部浸润注射，剩余部分肌内注射。

暴露前免疫程序：按第０日、７日、２８日接种，共接种３针。

对曾经接种过狂犬病疫苗的一般患者再需接种疫苗的建议。

（１）１年内进行过全程免疫，被可疑疯动物咬伤者，应于第０日和第３日各接种１剂疫苗。

（２）１年前进行过全程免疫，被可疑疯动物咬伤者，则应全程接种疫苗。

（３）３年内进行过全程免疫，并且进行过加强免疫，被可疑疯动物咬伤者，于第０日和第３日各接种１剂疫苗。

（４）进行过全程免疫，并且进行过加强免疫但超过３年，被可疑疯动物咬伤者，则应全程接种疫苗。

【不良反应】注射后有轻微局部及全身反应，可自行缓解，偶有皮疹。若有速发型过敏反应、神经性水肿、荨麻疹等较严重副反应者，可做对症治疗。

【制剂与规格】注射剂：１．０ｍＬ。每１人次剂量为１．０ｍＬ，狂犬病疫苗效价应不低于２．５ＩＵ。

【注意事项】

１．疫苗有异物或疫苗瓶有裂纹、标签不清者，均不得使用。

２．忌饮酒、浓茶等刺激性食物及剧烈运动等。

３．禁止臀部注射。

４．严禁冻结。

人用狂犬病疫苗（地鼠肾细胞）ＲａｂｉｅｓＶａｃｃｉｎｅ（ＨａｍｓｔｅｒＫｉｄｎｅｙＣｅｌｌ）ｆｏｒＨｕｍａｎＵｓｅ

其他名称：福尔博。

【作用与用途】接种本疫苗后，可刺激机体产生抗狂犬病病毒的免疫力。用于预防狂犬病。

【用法与用量】同人用狂犬病疫苗（Ｖｅｒｏ细胞）。

【不良反应】同人用狂犬病疫苗（Ｖｅｒｏ细胞）。

【制剂与规格】同人用狂犬病疫苗（Ｖｅｒｏ细胞）。

【注意事项】同人用狂犬病疫苗（Ｖｅｒｏ细胞）。

水痘减毒活疫苗ＡｔｔｅｎｕａｔｅｄＶａｒｉｃｅｌｌａＶａｃｃｉｎｅ，Ｌｉｖｅ

其他名称：威可檬。

【作用与用途】本品免疫接种后，可刺激机体产生抗水痘病毒的免疫力，用于预防水痘。

【用法与用量】按瓶签标示量加入灭菌注射用水，待完全溶解摇匀后使用，上臂外侧三角肌附着处皮肤用７５％乙醇消毒，待干后皮下注射０．５ｍＬ。

【不良反应】偶有轻微局部反应。罕见中度发热，伴有一过性出疹，一般不超过３ｄ可自行缓解。通常不需特殊处理，必要时可对症治疗。

【制剂与规格】注射剂：本品复溶后每安瓿为０．５ｍＬ。每１人次剂量为０．５ｍＬ，所含活病毒量不低于３．０ｌｇＰＦＵ（ＰＦＵ为噬菌斑形成单位）。

【注意事项】

１．启开安瓿和注射时切勿使消毒剂接触疫苗。

２．安瓿有裂纹者、标签不清或溶解后有摇不散的凝块者不可使用。

３．凡发热、患急性传染病者应推迟接种。

４．接受免疫抑制剂治疗者应停止治疗２周以上再接种。

５．除麻疹、腮腺炎和风疹活疫苗外，在使用其他活疫苗１个月内，不应使用本疫苗。

６．注射过丙种球蛋白者１个月内不应使用本疫苗。

７．疫苗溶解后应在１ｈ内用完。

８．被接种者应保持注射部位的清洁。

９．白血病、肿瘤等高危患者，应在医生的指导下慎用。

１０．对其他药物过敏者慎用。

乙型脑炎减毒活疫苗ＪａｐａｎｅｓｅＥｎｃｅｐｈａｌｉｔｉｓＶａｃｃｉｎｅ，Ｌｉｖｅ

其他名称：杰益维。

【作用与用途】接种本疫苗后，可刺激机体产生抗乙型脑炎病毒的免疫力。用于预防流行性乙型脑炎。

【用法与用量】按标示量加入疫苗稀释剂，待完全复溶后使用。于上臂外侧三角肌下缘附着处皮下注射。８月龄儿童首次注射０．５ｍＬ；分别于２岁和７岁再各注射０．５ｍＬ，以后不再免疫。

【不良反应】少数儿童可能出现一过性发热反应，一般不超过２ｄ，可自行缓解。偶有散在皮疹出现，一般不需特殊处理，必要时可对症治疗。

【制剂与规格】注射剂：复溶后每瓶０．５ｍＬ、２．５ｍＬ。每１人次剂量为０．５ｍＬ，含乙型脑炎活病毒应不低于５．４ｌｇＰＦＵ。

【注意事项】

１．注射疫苗过程中，切勿使消毒剂接触疫苗。

２．疫苗复溶后有摇不散的块状物、复溶前疫苗变红、疫苗瓶有裂纹或瓶塞松动者，均不得使用。

３．疫苗复溶后如不能立即用完，应放置在２～８℃并在１ｈ内用完，剩余的疫苗应废弃。

４．发热，患急性传染病、中耳炎、活动性结核或心脏、肾脏及肝脏等疾病者，体质虚弱、有过敏史或癫痫史、先天性免疫缺陷者，近期或正在进行免疫抑制治疗者及孕妇禁用。

乙型脑炎灭活疫苗ＪａｐａｎｅｓｅＥｎｃｅｐｈａｌｉｔｉｓＶａｃｃｉｎｅ，Ｉｎａｃｔｉｖ?ａｔｅｄ

【作用与用途】接种本疫苗后，可刺激机体产生抗乙型脑炎病毒的免疫力。用于预防流行性乙型脑炎。

【用法与用量】为减轻疼痛，注射前在疫苗中加入适量亚硫酸氢钠溶液，疫苗由红色变为黄色，即可注射。于上臂外侧三角肌下缘附着处皮下注射。免疫程序如下：６～１２月龄接种第１针和第２针，时间间隔７～１０ｄ，第２针６个月后和４～１０岁时分别接种第３针和第４针。每１次注射剂量为０．５ｍＬ。

【不良反应】注射后一般无不良反应，个别出现头晕和一过性发热反应，一般不超过２ｄ，可自行缓解。偶有散在皮疹出现，一般不需特殊处理，必要时可对症治疗。

【制剂与规格】注射液：２．０ｍＬ、５．０ｍＬ、１０ｍＬ。每１人次剂量为０．５ｍＬ。

【注意事项】同Ⅰ型肾综合征出血热灭活疫苗。

甲型肝炎减毒活疫苗ＨｅｐａｔｉｔｉｓＡＶａｃｃｉｎｅ，Ｌｉｖｅ

其他名称：维赛瑞吉，海威克。

【作用与用途】接种本疫苗后，可刺激机体产生抗甲型肝炎病毒的免疫力，用于预防甲型肝炎。

【用法与用量】于上臂外侧三角肌附着处皮下注射１．０ｍＬ。

【不良反应】注射疫苗后少数可能出现局部疼痛、红肿，一般在７２ｈ内自行缓解。偶有皮疹出现，不需特殊处理，必要时可对症治疗。

【制剂与规格】注射剂：１．０ｍＬ（含甲肝活病毒量应不低于６．５ｌｇＣＣＩＤ５０）。

【注意事项】

１．开启疫苗瓶和注射时，切勿使消毒剂接触疫苗。

２．疫苗混浊、有异物或疫苗瓶有裂纹者，不得使用。

３．注射免疫球蛋白者，应间隔１个月以上再接种本疫苗。

４．孕妇慎用。

５．严禁冻结。

甲型肝炎灭活疫苗ＩｎａｃｔｉｖａｔｅｄＨｅｐａｔｉｔｉｓＡＶａｃｃｉｎｅ

其他名称：维赛瑞安，孩尔来福，巴维信，爱巴苏。

【作用与用途】接种本品后可刺激机体产生甲型肝炎病毒的中和抗体，用于预防甲型肝炎。

【用法与用量】１８岁及１８岁以上成人，单剂量成人甲型肝炎灭活疫苗１４４０（１．０ｍＬ混悬液）用于基础免疫。１～１８岁（包括１８岁）的儿童和青少年，单剂量儿童甲型肝炎灭活疫苗７２０（０．５ｍＬ混悬液）用于基础免疫。建议在初次接种后８～１２个月的任何时间进行加强免疫，以确保长期保护。

接种方法：甲型肝炎灭活疫苗用于肌内注射，成人和儿童注射于三角肌区，幼龄儿童注射于大腿的前侧部。疫苗不应注射于臀部区域。由于皮下和皮内注射得不到最佳的抗ＨＡＶ抗体应答，应避免使用这些注射途径。甲型肝炎灭活疫苗在任何情况下不能静脉注射。血小板减少症或出血性疾病患者注射甲型肝炎灭活疫苗时应慎重，因为肌内注射可使这些患者发生出血。注射部位应压实至少２ｍｉｎ（不得揉擦）。

【不良反应】

１．局部不良反应大多为注射部位疼痛（严重者少于５％），且可自行缓解。其他局部反应为轻微的发红和肿胀，其发生率占全部接种者的４％。

２．全身性反应基本上轻微，大部分持续不超过２４ｈ，包括头痛、触痛、恶心、呕吐、发热和食欲下降。这些不良反应的发生率在０．８％～１２．８％，均可自行缓解。

３．儿童中发生不良反应的症状与成人相似，但发生的频率要低。罕见报道疲乏、腹泻、肌痛、关节痛、过敏反应包括变态反应。

【制剂与规格】注射液：成人剂量，１４４０ＥＩ．Ｕ．（１．０ｍＬ）；儿童剂量，７２０ＥＩ．Ｕ．（０．５ｍＬ）。

【注意事项】

１．如同应用其他疫苗一样，急性严重发热性疾病患者应推迟接种甲型肝炎灭活疫苗，但是，轻度炎症不是免疫的禁忌。

２．有可能在接种疫苗时，被接种者已经处在甲型肝炎潜伏期中，在这种情况下，甲型肝炎灭活疫苗能否预防甲型肝炎尚不清楚。

３．血液透析患者或免疫系统受到损害者，经单剂量免疫后可能不会产生足够的抗ＨＡＶ抗体滴度。因此，这些患者需要再注射预外剂量的疫苗。

４．如同其他注射用疫苗一样，应随时准备提供适当的医疗处理和监控手段，以便在少数人使用疫苗发生过敏反应时采取措施。

５．甲型肝炎灭活疫苗可以用于ＨＩＶ感染者。

６．用前应肉眼观察疫苗是否有异物和（或）物理性状改变，使用甲型肝炎灭活疫苗之前应充分振摇小瓶或注射器使疫苗置轻微不透明白色悬液。如有异物，应丢弃疫苗。

【药物相互作用】

１．由于本品是灭活疫苗，与其他灭活疫苗联合应用一般不太可能干扰免疫应答。

２．与伤寒、黄热病、注射型霍乱或破伤风疫苗联合应用时，不会干扰本品的免疫应答。

３．与免疫球蛋白联合应用时不会影响免疫效果。如需要与其他疫苗或免疫球蛋白联合应用时，必须使用不同的注射器和针头并接种于不同部位。不得与其他疫苗或免疫球蛋白混于同一注射器。

重组乙型肝炎疫苗（酵母）ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｅｐａｔｉｔｉｓＢＶａｃｃｉｎｅ

（Ｙｅａｓｔ）

其他名称：安在时，天坛苗，康泰苗。

【作用与用途】接种本疫苗后，可刺激机体产生抗乙型肝炎病毒的免疫力，用于预防乙型肝炎。

【用法与用量】本疫苗注射前要充分摇匀。注射部位为上臂三角肌肌内。新生儿在出生后２４ｈ内注射第１针，１个月及６个月后注射第２、３针；其他人群分别在第０个月、１个月、６个月接种。１６岁以下人群每１次剂量为５μｇ，１６岁或１６岁以上人群每１次剂量为１０μｇ。

【不良反应】本品引起的不良反应较少，少数人可能有中、低度发热或注射局部微痛，２４ｈ内即自行消失。

【制剂与规格】注射液：０．５ｍＬ、１．０ｍＬ。每１人次剂量为０．５ｍＬ（含ＨＢｓＡｇ５μｇ）或１．０ｍＬ（含ＨＢｓＡｇ１０μｇ）。

【注意事项】

１．用前摇匀。玻璃瓶破裂、有摇不散块状物时不能使用。

２．应备有肾上腺素，以防偶有过敏反应发生时使用。

３．严禁冻结。

４．发热、患急慢性严重疾病者及对酵母成分过敏者禁用。

【药物相互作用】

１．与标准剂量的乙肝免疫球蛋白（ＨＢＩｇ）在不同注射部位同时接种不会导致抗－ＨＢｓ抗体滴度降低。

２．可与流感嗜血杆菌、甲型肝炎、脊髓灰质炎、麻疹、腮腺炎、风疹、白喉、破伤风、百日咳疫苗及卡介苗（ＢＣＧ）同时接种。不同注射疫苗应在不同部位接种。

３．本品不能与其他疫苗混合后接种。

重组乙型肝炎疫苗（ＣＨＯ细胞）ＨｅｐａｔｉｔｉｓＢＶａｃｃｉｎｅＭａｄｅｂｙＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＤＮＡＴｅｃｈｎｉｑｕｅｓｉｎＣＨＯＣｅｌｌ

【作用与用途】本疫苗接种后，可刺激机体产生抗乙型肝炎病毒的免疫力，用于预防乙型肝炎。

【用法与用量】本疫苗注射时要充分摇匀。注射部位为上臂三角肌内。第１针注射１个月及６个月后注射第２、３针，全程注射３次。一般易感者使用１０μｇ／支，新生儿亦可使用２０μｇ／支，第１针在出生２４ｈ内注射。

【不良反应】同重组乙型肝炎疫苗（酵母）。

【制剂与规格】注射液：每瓶１．０ｍＬ。每１人次剂量为１．０ｍＬ（含ＨＢ?ｓＡｇ１０μｇ或２０μｇ）。

【注意事项】同重组乙型肝炎疫苗（酵母）。

二、细菌类疫苗

２３价肺炎球菌多糖疫苗２３－ＶａｌｅｎｔＰｎｅｕｍｏｃｏｃｃａｌＰｏｌｙｓａｃｃｈａｒｉｄｅＶａｃｃｉｎｅ

其他名称：优博２３，纽莫法。

【作用与用途】２３价肺炎球菌多糖疫苗由２３种血清型肺炎球菌多糖抗原组成，能诱导机体产生体液免疫。对由２３种最常见血清型引起的肺炎球菌感染性疾病产生保护，其免疫覆盖率占引起肺炎球菌感染血清型的９０％。用于预防在疫苗中含有的肺炎双球菌型引起的肺炎、脑炎、中耳炎和菌血症等疾病。本品不对疫苗中所含荚膜型以外的肺炎双球菌型产生免疫作用。

【用法与用量】上臂外侧三角肌皮下或肌内注射，每次注射０．５ｍＬ。

１．霍奇金病患者如需接种疫苗可在治疗开始前１０ｄ给予。如果进行放疗或化疗至少应在开始前１４ｄ给予，以产生最有效的抗体免疫应答。治疗开始前不足１０ｄ及治疗期间不主张免疫接种。

２．免疫缺陷患者应于术前两周接种。

３．脾切除者每５年加强免疫一次，每次注射剂量０．５ｍＬ。

４．对１０岁以下脾切除或患有镰状细胞贫血的儿童，应每隔３～５年加强免疫一次，每次注射０．５ｍＬ。

【不良反应】

１．可能在注射部位出现暂时的疼痛、红肿、硬结和短暂的全身发热反应等轻微反应，一般均可自行缓解。必要时可给予对症治疗。

２．罕见的不良反应有头痛、不适、虚弱乏力、淋巴结炎、过敏样反应、血清病、关节痛、肌痛、皮疹、荨麻疹。

３．对稳定的特发性血小板减少性紫癜的患者，会极偶然地在接种后的第２日至第１４日血小板减少复发，并可持续２周。

４．在接种肺炎双球菌疫苗的人群中，也罕有神经系统异常的报道，如感觉异常、急性神经根病变等，但与其因果关系尚未被证实。因对疫苗成分过敏而引起的急性反应，应注射１∶１０００的肾上腺素。

【制剂与规格】注射液：０．５ｍＬ，含纯化的２３种血清型肺炎球菌荚膜多糖各２５μｇ。

【注意事项】

１．疫苗混浊、有异物、玻璃瓶有裂纹、过期失效等，均不可使用。

２．孕妇和哺乳期妇女不应接种本品。

３．本品禁用于静脉和皮内注射。

４．本品可与其他疫苗，尤其是流感疫苗或属于计划免疫的疫苗进行联合接种，但应在不同部位进行。

５．不应给２岁以下儿童使用本品。

６．本疫苗用于正在进行免疫抑制治疗的患者，则血清中可能不会出现所期望的抗体反应。

７．有严重心脏和肺部疾病的患者使用本品时应极为慎重，严密监测全身不良反应的发生。

８．任何发热性的呼吸系统疾病及一些活动性感染存在时，都应推迟本品的接种。除非医生认为不接种的危险更大。

【药物相互作用】只要接种在不同部位，可以与其他疫苗（特别是流感疫苗）同时使用。

Ａ群Ｃ群脑膜炎球菌多糖疫苗ＧｒｏｕｐＡａｎｄＧｒｏｕｐＣＭｅｎｉｎｇｏｃｏｃｃａｌＰｏｌｙｓａｃｃｈａｒｉｄｅＶａｃｃｉｎｅ

其他名称：美宁安Ａ＋Ｃ，御脑宁Ａ＋Ｃ，盟纳康，梦灵康。

【作用与用途】本疫苗接种后，可使机体产生体液免疫应答。用于预防Ａ群及Ｃ群脑膜炎球菌引起的流行性脑脊髓膜炎。

【用法与用量】启开疫苗瓶后，按瓶签或盒签标示量，加入所附磷酸盐缓冲液（ＰＢＳ，０．５ｍＬ），摇匀后立即使用。在上臂外侧三角肌附着处消毒后皮下注射。每次１００μｇ（０．５ｍＬ）。应于流脑流行季节前接种１次，３年内避免重复接种。

【不良反应】偶有短暂发热，局部稍有压痛感，一般可自行缓解。如有严重反应及时诊治。

【制剂与规格】注射剂：复溶后每瓶０．５ｍＬ。每１人次剂量为０．５ｍＬ，含Ａ群及Ｃ群多糖疫苗各５０μｇ。

【注意事项】

１．使用前应检查安瓿或小瓶，如瓶子有裂纹、瓶塞松动或瓶内有异物者，不得使用。

２．每瓶（安瓿）制品溶解后，应按规定剂量一次用完。

３．癫痫、惊厥及有过敏史者，患有脑部疾病、肾病、心脏病、活动性结核、急性传染病及发热者禁用。

Ａ群脑膜炎球菌多糖疫苗ＧｒｏｕｐＡＭｅｎｉｎｇｏｃｏｃｃａｌＰｏｌｙｓａｃｃｈａｒｉｄｅＶａｃｃｉｎｅ

【作用与用途】接种本疫苗后，可使机体产生体液免疫应答。用于预防Ａ群脑膜炎球菌引起的流行性脑脊髓膜炎。

【用法与用量】按标示量加入所附稀释剂复溶，摇匀立即使用。于上臂外侧三角肌附着处皮下注射０．２ｍＬ或０．５ｍＬ（含多糖不低于３０μｇ）。基础免疫注射２针，从６月龄开始，每针间隔３个月；３岁以上儿童只需注射１次。接种应于流行性脑脊髓膜炎流行季节前完成。根据需要每３年复种１次。如遇流行情况，可扩大年龄组做应急接种。

【不良反应】同Ａ群Ｃ群脑膜炎球菌多糖疫苗。

【制剂与规格】注射剂：每瓶为１５０μｇ、３００μｇ多糖。每１人次剂量含多糖应不低于３０μｇ。

【注意事项】同Ａ群Ｃ群脑膜炎球菌多糖疫苗。

ｂ型流感嗜血杆菌结合疫苗ＨａｅｍｏｐｈｉｌｕｓＩｎｆｌｕｅｎｚａｅＴｙｐｅｂＣｏｎｊｕｇａｔｅＶａｃｃｉｎｅ

其他名称：贺新立适，普泽欣，呵儿贝，安尔宝。

【作用与用途】本疫苗接种后，可使机体产生体液免疫应答。用于预防由于ｂ型流感嗜血杆菌（Ｈｉｂ）感染而引起的侵袭性感染（包括脑膜炎、肺炎、败血症、疏松结缔组织炎、关节炎、会厌炎等），不能预防由其他型流感嗜血杆菌引起的感染，也不能预防由其他微生物感染引起的脑膜炎等。

【用法与用量】臀部外上方１／４处或上臂外侧三角肌附着处消毒后肌内注射。

免疫程序及剂量：自３月龄开始，每隔１个月或２个月接种１次（０．５ｍＬ），共３次。６～１２月龄的儿童，每隔１个月或２个月注射１次（０．５ｍＬ），共２次。在１８个月时加强接种１次。２周岁儿童，仅需注射１次（０．５ｍＬ）。

【不良反应】

１．注射部位的局部反应可出现疼痛、发红压痛、低热或伴有皮疹。通常这种局部反应是早期的、一过性的和轻微的。

２．极为少见的病例会出现下肢水肿，常伴随出现发绀或一过性紫癜。这种反应多发生于接种后最初的几个小时内，通常会很快自发消失，不会留下任何后遗症。

３．罕见过敏反应病例会在面颊或咽喉部位出现类风疹样皮疹、瘙痒和水肿。

４．全身反应以发热（多在３９℃以下）、易激惹和哭闹最为常见，单独接种本疫苗发生这些不良反应的概率低于同时接种吸附的白喉、百日咳和破伤风联合疫苗（ＤＴＰ）。

５．偶见惊厥。

【制剂与规格】注射液：０．５ｍＬ。每０．５ｍＬ疫苗所含活性成分为７．５μｇｂ型流感嗜血杆菌荚膜多糖和１２５μｇＢ群脑膜炎球菌外膜蛋白（载体蛋白）的偶联结合物。

【注意事项】

１．恶性肿瘤患者、正在接受免疫抑制治疗的患者或存在其他免疫功能缺陷者，若接种本品，可能无法获得应有的免疫保护效果。

２．接种本品后若出现过敏反应，应迅速采取有效的治疗措施，必要时可使用肾上腺素等药物进行急救。

３．接种本品后可能不会立即诱导机体产生达到保护作用水平的抗体，并不是１００％的接种对象都能产生具有保护性的抗体反应，接种本品１周内，在诱导机体产生针对细菌的保护性效应前，仍可能出现ｂ型流感嗜血杆菌引起的疾病。

４．尚无充分证据表明自然接触ｂ型流感嗜血杆菌后迅速接种本品是否能阻止发病。

５．任何急性感染或发热性疾病期间，应暂缓接种本品，除非医生认为不接种疫苗会导致更严重的危险。

６．接种本品后，会产生针对载体蛋白（脑膜炎球菌）的免疫原性应答，但此反应的临床意义尚不清楚。

７．使用前应充分摇匀，如出现摇不散的凝块，有异物，瓶有裂纹，制品曾冻结，标签不清和过期失效，不可使用。

【药物相互作用】

１．正在接受免疫抑制治疗的患者接种本品后，可能无法获得应有的免疫反应。

２．本品与初次免疫和（或）加强免疫的ＤＰＴ（百白破三联疫苗）和ＯＰＶ（口服脊髓灰质炎疫苗）同时接种，或与Ｍ－Ｍ－ＲＩＩ（麻腮风联合减毒活疫苗，ＭＳＤ）同时接种（采用不同的注射部位及不同的注射器），对所测试的各单一抗原产生的免疫反应，不会产生影响和损害。

３．实验室利用乳液凝集盒进行试验，对一些接种Ｈｉｂ偶联疫苗３０ｄ后的接种者，其尿中来自原疫苗的ＰＲＰ（流感嗜血杆菌多糖）可以检测出。

钩端螺旋体疫苗ＬｅｐｔｏｓｐｉｒｏｓｉｓＶａｃｃｉｎｅ

【作用与用途】接种本疫苗后，可使机体产生免疫应答。用于预防钩端螺旋体病。

【用法与用量】上臂外侧三角肌附着处皮下注射。共注射两针，第１针０．５ｍＬ，第２针１．０ｍＬ，间隔７～１０ｄ７～１３周岁用量减半。必要时，７。周岁以下儿童酌量注射，但不超过成人量之１／４。

【不良反应】全身及局部反应一般轻微，偶有发热及局部疼痛、红肿，一般可自行缓解。

【制剂与规格】注射液：５ｍＬ。

【注意事项】

１．安瓿内有摇不散的凝块，异物或疫苗变色，曾经冻结，安瓿有裂纹等均不能使用。

２．应备有肾上腺素，供偶有发生休克时急救用。

３．发热、患急性传染病及严重高血压、心脏病、肝脏疾病、肾脏疾病、神经系统和精神疾病者，孕妇、哺乳期妇女及有过敏史者禁用。

４．月经期妇女暂缓注射。

口服福氏宋内菌痢疾双价活疫苗ＯｒａｌＢｉｖａｌｅｎｔ（Ｌｉｖｅ）ＶａｃｃｉｎｅｏｆＳ．ｆｌｅｘｎｅｒｉ２ａ－Ｓ．ｓｏｎｎｅｉ

【作用与用途】服用本疫苗后，可使机体产生分泌性抗体。用于预防细菌性痢疾。

【用法与用量】口服：全程免疫服用３次，每次间隔５～７ｄ。胶囊剂，成人每次服用４粒；６～１３岁儿童服成人半量；５岁以下儿童服成人１／３量（第１、２次每次１粒，第３次２粒）。冻干制剂，成人首次服用１瓶，第２、３次各服用半瓶；６～１３岁儿童服成人１／３量。用５０ｍＬ凉开水溶解１包稀释剂，制成稀释液。开启疫苗瓶，用所附吸管吸取稀释液少许，加入到疫苗瓶内，将复溶后的本品移入稀释液中，混匀后服用。

【不良反应】偶有恶心，腹部不适等轻微反应，均为一过性，不治自愈。

【制剂与规格】注射液：本品每安瓿为２ｍＬ，含菌２０００亿（２×１０１１ＣＦＵ），含活菌不低于４．０×１０１０ＣＦＵ。每人份疫苗（成人）为３支。稀释剂为每人份３袋。胶囊剂：每粒胶囊装量为０．４５ｇ，含活菌数不低于８．３×１０９ＣＦＵ。每人份疫苗（成人）为１２粒胶囊。

【注意事项】

１．本品应在空腹或半空腹时服用。

２．启开安瓿和服用时，切勿使消毒剂接触疫苗。

３．安瓿有裂纹、标签不清者，不可使用。

４．安瓿开启后，疫苗应及时用完。

皮内注射用卡介苗ＢＣＧＶａｃｃｉｎｅｆｏｒＩｎｔｒａｄｅｒｍａｌＩｎｊｅｃｔｉｏｎ

【作用与用途】接种本疫苗后，可使机体产生细胞免疫应答。用于预防结核病。

【用法与用量】１０人次剂量卡介苗加入１ｍＬ所附稀释剂，５人次剂量卡介苗加入０．５ｍＬ所附稀释剂，放置约１ｍｉｎ，摇动使之溶解并充分混匀。疫苗溶解后必须在半小时内用完。用灭菌的１ｍＬ蓝心注射器（２５～２６号针头）吸取摇匀的疫苗，在上臂外侧三角肌中部略下处皮内注射０．１ｍＬ。

【不良反应】接种后２周左右，局部可出现红肿浸润，若随后化脓，形成小溃疡，可用１％甲基紫涂抹，以防感染。一般８～１２周后结痂，如遇局部淋巴结肿大软化形成脓疱，应及时诊治。

【制剂与规格】注射剂：每瓿１０人次用剂量，含卡介菌０．５ｍｇ；５人次用剂量，含卡介菌０．２５ｍｇ。每１ｍｇ卡介菌含菌数应不低于１．０×１０６ＣＦＵ。

【注意事项】

１．严禁皮下或肌内注射。

２．疫苗瓶有裂纹者不得使用。

３．接种对象必须详细登记姓名、性别、年龄、住址、疫苗批号及亚批号、制造单位和接种日期。

４．接种卡介苗的注射器应专用，不得用作其他注射，以防止产生化脓反应。

５．使用时应注意避光。

６．患结核、急性传染病、肾炎、心脏病者，患湿疹或其他皮肤病者及患免疫缺陷症者禁用。

皮上划痕人用布氏菌活疫苗ＢｒｕｃｅｌｌｏｓｉｓＶａｃｃｉｎｅ（Ｌｉｖｅ）ｆｏｒＰｅｒｃｕｔａｎｅｏｕｓＳｃａｒｉｆｉｃａｔｉｏｎ

【作用与用途】本疫苗接种后，可使机体产生体液免疫应答。用于预防布氏菌病。

【用法与用量】每瓶加入０．５ｍＬ灭菌生理盐水溶解，复溶后的疫苗应在３ｈ内用完，剩余的疫苗应废弃。上臂外侧三角肌上部皮上划痕接种。在接种部位滴加疫苗，每１人次剂量为０．０５ｍＬ，再用消毒针划痕。划痕长度为１～１．５ｃｍ，应以划破表皮微见血迹为宜。划痕处用针涂压１０余次，使菌液充分进入痕内。接种后局部应裸露至少５ｍｉｎ。１０岁以下儿童及复种者疫苗滴于一处划１个“井”字，１０岁以上初种者疫苗滴于两处划２个“井”字，间隔２～３ｃｍ。

【不良反应】接种后局部反应轻微，少数人划痕处会出现轻度浸润，一般不影响劳动。个别人体温稍有增高，一般可自行消退。如因使用途径错误，出现类似急性布氏菌病症状者，要按急性布氏菌病进行彻底治疗。

【制剂与规格】注射剂：每瓿１０人次用剂量。每１人次剂量含菌数为９．０×１０９～１０．０×１０９。

【注意事项】

１．本品仅供皮上划痕用，严禁注射。

２．开启疫苗瓶和接触时，切勿使消毒剂接触疫苗。

３．安瓿有裂纹，标签不清，均不得使用。

４．患严重疾病、免疫缺陷症接受免疫抑制治疗者，孕妇及６个月内的哺乳期妇女禁用。

皮上划痕人用炭疽活疫苗ＡｎｔｈｒａｘＶａｃｃｉｎｅ（Ｌｉｖｅ）ｆｏｒＰｅｒｃｕｔａｎｅｏｕｓＳｃａｒｉｆｉｃａｔｉｏｎ

【作用与用途】接种本疫苗后，可使机体产生免疫应答。用于预防炭疽。

【用法与用量】在上臂外侧三角肌附着处皮上划痕接种。用消毒注射器吸取疫苗，在接种部位滴２滴，间隔３～４ｃｍ，划痕时用手将皮肤绷紧，用消毒划痕针在每滴疫苗处做“井”字划痕，每条痕长１～１．５ｃｍ。划破表皮以出现间断小血点为度。用同一划痕针反复涂压，使疫苗充分进入划痕处。接种后局部应裸露至少５～１０ｍｉｎ，然后用消毒干棉球擦净。接种后２４ｈ划痕部位无任何反应者应重新接种。

【不良反应】接种后局部可出现微红，不须处理；极个别人可出现低热，能自行消退，如出现持续性体温升高，而局部出现脓肿者，应对症处理。

【制剂与规格】注射剂：每瓿（１０人次用量）含菌２．０×１０９，１ｍＬ（２０人次用剂量）含菌４．０×１０９。

【注意事项】

１．本品仅供皮上划痕用，严禁注射。

２．开启疫苗瓶和接种时，切勿使消毒剂接触疫苗。

３．疫苗有摇不散的菌块或疫苗瓶有裂纹者等，均不能使用。用前应将疫苗充分摇匀。

４．消毒皮肤只用乙醇，不用碘酒。

５．安瓿启开后，应于３ｈ内用完，剩余疫苗应废弃。剩余疫苗，空安瓿及用具，需用３％碱水煮沸消毒３０ｍｉｎ。

６．严禁冻结。患严重疾病、严重皮肤病、有免疫缺陷症、接受免疫抑制剂治疗及有严重过敏史者禁用。

皮上划痕用鼠疫活疫苗ＰｌａｇｕｅＶａｃｃｉｎｅ（Ｌｉｖｅ）ｆｏｒＰｅｒｃｕｔａｎｅｏｕｓＳｃａｒｉｆｉｃａｔｉｏｎ

【作用与用途】接种本疫苗后，可使机体产生免疫应答。用于预防鼠疫。

【用法与用量】按标示量加入生理盐水溶解。每瓶２０人次用剂量者加入１．０ｍＬ，１０人次用剂量者加入０．５ｍＬ，复溶后应在３ｈ内用完。上臂外侧三角肌上部皮上划痕接种。在接种部位上滴加疫苗，每１次人用剂量为０．０５ｍＬ，用消毒针划成“井”字，划痕长度为１～１．５ｃｍ，应以划破表皮稍见血迹为宜。划痕处用针涂压１０余次，使菌液充分进入痕内。接种后局部应裸露至少５ｍｉｎ。１４周岁以下儿童，疫苗滴于两处划２个“井”字，１４周岁以上者疫苗滴于３处划３个“井”字，“井”字间隔２～３ｃｍ。接种人员每年应免疫１次。

【不良反应】接种后反应轻微，少数人划痕处出现浸润，一般不影响劳动，个别人体温可能稍有增高。一般可自行消退。

【制剂与规格】注射剂：每瓶１０人次剂量，含菌数为８．０×１０９；或２０人次剂量，含菌数为１．６×１０１０。每１人次剂量含菌数应大于３．６×１０８。

【注意事项】同皮上划痕人用布氏菌活疫苗。

气管炎疫苗ＢｒｏｎｃｈｉｔｉｃＶａｃｃｉｎｅ

其他名称：福安特威。

【作用与用途】主要用于预防上呼吸道感染，以及由此而引发的支气管哮喘、哮喘性支气管炎、慢性支气管炎等病症。

【用法与用量】于上臂外侧三角肌附着处皮下注射或臀部肌内注射。一般在发作季节前一个月开始注射，初次剂量从０．１～０．５ｍＬ开始，一般每周注射１次，每次增加０．１～０．５ｍＬ，最后维持在０．５～１ｍＬ，３岁以下者不超过０．５ｍＬ。可注射一个发作季节，也可全年注射或遵医嘱。

【不良反应】注射本品后可能有发热、过敏反应，注射局部有不同程度疼痛、红肿或硬结，必要时可对症处理。

【制剂与规格】注射液：１ｍＬ。

【注意事项】

１．注射后引起哮喘发作或发热，则下次注射剂量不可增加，或将疫苗用生理盐水稀释２～５倍后，按原注射量注射。

２．哮喘发作时，在其他药物控制下，仍可注射本疫苗，但严重发作时，可暂停一次或适当减少剂量。

３．严重肺气肿或长期应用激素者使用本品时应遵医嘱。

４．制品有异物、安瓿有裂纹或曾经冻结者不得使用。

５．本品久藏会凝结成块，用前必须用力摇散。

伤寒甲型乙型副伤寒联合疫苗ＴｙｐｈｏｉｄａｎｄＰａｒａｔｙｐｈｏｉｄＡ＆ＢＣｏｍｂｉｎｅｄＶａｃｃｉｎｅ

【作用与用途】接种本疫苗后，可使机体产生免疫应答。可预防伤寒及副伤寒甲、副伤寒乙。

【用法与用量】于上臂外侧三角肌附着处皮下注射。初次注射本疫苗者，需注射３次，每次间隔７～１０ｄ。注射剂量如下：１～６周岁：第１针０．２ｍＬ，第２针０．３ｍＬ，第３针０．３ｍＬ；７～１４周岁：第１针０．３ｍＬ，第２针０．５ｍＬ，第３针０．５ｍＬ；１４周岁以上：第１针０．５ｍＬ，第２针１．０ｍＬ，第３针１．０ｍＬ。加强注射剂量与第３针相同。

【不良反应】局部可出现红肿，有时全身有寒热或头痛。一般可自行缓解。

【制剂与规格】注射液：每瓶５ｍＬ。每１次人用剂量０．２～１．０ｍＬ（根据年龄及注射针次不同调整剂量），含伤寒沙门菌３．０×１０７～１．５×１０８，副伤寒甲型沙门菌、副伤寒乙型沙门菌各为１．５×１０７～７．５×１０７。

【注意事项】

１．用前摇匀。疫苗曾经冻结、有异物、有摇不散的凝块或疫苗瓶有裂纹者，均不得使用。

２．应备有肾上腺素等药物，以备偶尔发生严重过敏反应时急救用。接受注射者注射后应在现场休息片刻。

３．严禁冻结。

４．发热，严重心脏病、高血压、肝肾疾病及活动性肺结核患者，孕妇，经期、哺乳期妇女及有过敏史者禁用。

伤寒甲型副伤寒联合疫苗ＴｙｐｈｏｉｄａｎｄＰａｒａｔｙｐｈｏｉｄＡＣｏｍｂｉｎｅｄＶａｃｃｉｎｅ

【作用与用途】接种本疫苗后，可使机体产生免疫应答。可预防伤寒及副伤寒甲。

【用法与用量】同伤寒甲型乙型副伤寒联合疫苗。

【不良反应】同伤寒甲型乙型副伤寒联合疫苗。

【制剂与规格】注射液：每瓶５ｍＬ。每１人次用剂量为０．２～１．０ｍＬ（根据年龄及注射针次不同），含伤寒菌和副伤寒菌各为３．０×１０７～１．５×１０８。

【注意事项】同伤寒甲型乙型副伤寒联合疫苗。

伤寒Ｖｉ多糖疫苗ＶｉＰｏｌｙｓａｃｃｈａｒｉｄｅＴｙｐｈｏｉｄＶａｃｃｉｎｅｓ

其他名称：达恩Ｖｉ。

【作用与用途】接种本疫苗后，可使机体产生体液免疫应答。用于预防伤寒。

【用法与用量】于上臂外侧三角肌内注射１针，剂量为０．５ｍＬ。

【不良反应】

１．主要表现为接种部位的局部反应，如疼痛、红斑、水肿。

２．全身反应，如发热、头痛、头晕、关节痛、肌痛、恶心、腹痛少见。

３．个别病例会出现典型的过敏反应，如瘙痒、皮疹、荨麻疹。

【制剂与规格】注射液：每瓶５ｍＬ（１０人次用剂量）、１ｍＬ（２人次用剂量）或０．５ｍＬ（１人次用剂量）。每１人次剂量为０．５ｍＬ，含伤寒Ｖｉ多糖应不低于３０μｇ。

【注意事项】

１．本疫苗不能进行血管内注射，确保针头未进入血管内。

２．该疫苗能防止伤寒沙门菌感染，但不能预防甲型或乙型副伤寒沙门菌感染。

３．本疫苗对２岁以下儿童不能产生有效的免疫保护，因此，不适用于２岁以下的儿童。

４．发热，严重心脏病、高血压、肝肾疾病及活动性结核者，孕妇、月经期妇女、哺乳期妇女及有过敏史者禁用。

【药物相互作用】本疫苗可以同其他疫苗（甲肝、黄热病、百白破、狂犬病、脊髓灰质炎、乙肝和Ａ＋Ｃ群脑膜炎）于不同部位同时接种。

伤寒疫苗ＴｙｐｈｏｉｄＶａｃｃｉｎｅ

【作用与用途】接种本疫苗后，可使机体产生免疫应答。用于预防伤寒。

【用法与用量】同伤寒甲型乙型副伤寒联合疫苗。

【不良反应】同伤寒甲型乙型副伤寒联合疫苗。

【制剂与规格】注射液：每瓶５ｍＬ。每１人次剂量为０．２～１．０ｍＬ（根据年龄及注射针次不同），含伤寒沙门菌６．０×１０７～３．０×１０８。

【注意事项】同伤寒甲型乙型副伤寒联合疫苗。

吸附白喉破伤风联合疫苗ＤｉｐｈｔｈｅｒｉａａｎｄＴｅｔａｎｕｓＣｏｍｂｉｎｅｄＶａｃｃｉｎｅ，Ａｄｓｏｒｂｅｄ

【作用与用途】接种本疫苗后，可使机体产生免疫应答反应。用于经吸附百日咳、白喉破伤风联合疫苗全程免疫后的儿童的白喉和破伤风加强免疫。

【用法与用量】于上臂三角肌内注射１次，剂量为０．５ｍＬ。

【不良反应】注射本品后局部可有红肿、疼痛、发痒，或有低热、疲倦、头痛等，一般不需处理即自行消退。局部可能有硬结，１～２个月即可吸收。

【制剂与规格】注射液：每瓶０．５ｍＬ、１．０ｍＬ、２．０ｍＬ、５．０ｍＬ。每１人次用剂量０．５ｍＬ，含白喉类毒素效价应不低于３０ＩＵ，破伤风类毒素效价应不低于４０ＩＵ。

【注意事项】

１．使用时充分摇匀，如出现摇不散之沉淀、异物、疫苗曾经冻结过、疫苗瓶有裂纹或标签不清者，均不得使用。

２．应备有肾上腺素等药物，以备偶发严重过敏反应时急救用。接受注射者在注射后应在注射现场休息片刻。

３．严禁冻结。

４．患严重疾病、发热者，有过敏史者及注射的白喉或破伤风类毒素发生神经系统反应者禁用。

吸附白喉疫苗ＤｉｐｈｔｈｅｒｉａＶａｃｃｉｎｅ，Ａｄｓｏｒｂｅｄ

【作用与用途】接种本疫苗后，可使机体产生体液免疫应答。用于６个月至１２岁的儿童预防白喉。

【用法与用量】上臂三角肌肌内注射。剂量见表１－１。
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【不良反应】注射本品局部可有红肿、疼痛、发痒，或有低热、疲倦、头痛等，一般不需处理即自行消退。

【制剂与规格】注射液：每瓶０．５ｍＬ、１．０ｍＬ、２．０ｍＬ、５．０ｍＬ。每１人次剂量为０．５ｍＬ，含白喉类毒素效价应不低于３０ＩＵ。

【注意事项】同吸附白喉破伤风联合疫苗。

吸附百白破联合疫苗Ｄｉｐｈｔｈｅｒｉａ，ＴｅｔａｎｕｓａｎｄＰｅｒｔｕｓｓｉｓＣｏｍｂｉｎｅｄＶａｃｃｉｎｅ，Ａｄｓｏｒｂｅｄ

【作用与用途】本疫苗接种后，可使机体产生免疫应答。用于预防百日咳、白喉、破伤风。

【用法与用量】于臀部或上臂外侧三角肌肌内注射。自３月龄开始免疫，至１２月龄完成３针免疫，每针间隔４～６周，１８～２４月龄注射第４针。每１人次注射剂量为０．５ｍＬ。

【不良反应】同吸附白喉疫苗。

【制剂与规格】注射液：每瓶０．５ｍＬ、１．０ｍＬ、２．０ｍＬ、５．０ｍＬ。每１人次剂量为０．５ｍＬ，含百日咳效价应不低于４．０ＩＵ，白喉效价应不低于３０ＩＵ，破伤风效价应不低于４０ＩＵ（豚鼠法）或６０ＩＵ（小鼠法）。

【注意事项】

１．使用时应充分摇匀，如出现摇不散的凝块，有异物、疫苗曾经冻结、疫苗瓶有裂纹或标签不清者，均不得使用。

２．注射后局部可能有硬结，可逐步吸收。

３．注射第２针时应更换另侧部位。

４．应备有肾上腺素等药物，以备偶有发生严重过敏反应时急救用。接受注射者在注射后应在现场休息片刻。

５．注射第１针后出现高热、惊厥等异常情况者，不再注射第２针。

６．严禁冻结。

７．有癫痫、神经系统疾患及有惊厥史者禁用。发热及急性传染病（包括恢复期）患者暂缓注射。

吸附破伤风疫苗ＴｅｔａｎｕｓＶａｃｃｉｎｅ，Ａｄｓｏｒｂｅｄ

【作用与用途】接种本疫苗后，可使机体产生体液免疫应答，用于预防破伤风。

【用法与用量】

１．用法上臂三角肌肌内注射。每１人次剂量为０．５ｍＬ。

２．用量

（１）无破伤风类毒素免疫史者应按表１－２的方法进行全程免疫。

（２）经全程免疫和加强免疫的人员，自最后１次接种后３年以内受伤时，不需注射本品。超过３年者，用本品加强注射１次。严重污染的创伤或受伤前未经全程免疫者，除注射本品外，可酌情在另一部位注射破伤风抗毒素或破伤风免疫球蛋白。

（３）用含破伤风类毒素的混合制剂做过全程免疫者，以后每１０年用本品加强注射１针即可。
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孕妇可在妊娠第４个月注射第１针，第６～７个月时注射第２针，每次注射０．５ｍＬ。

【不良反应】同吸附白喉疫苗。

【制剂与规格】注射液：每瓶０．５ｍＬ、１．０ｍＬ、２．０ｍＬ、５．０ｍＬ。每１人次剂量为０．５ｍＬ，含破伤风类毒素效价应不低于４０ＩＵ。

【注意事项】

１．使用时应充分摇匀，如出现摇不散之凝块、异物、疫苗曾经冻结、疫苗瓶有裂纹或标签不清者，均不得使用。

２．注射后局部可能有硬结，１～２个月即可吸收，注射第２针时应换另侧部位。

３．应备有肾上腺素等药物，以备偶有发生严重过敏反应时急救用。接受注射者在注射后应在现场休息片刻。

４．严禁冻结。

５．患严重疾病、发热者，有过敏史者，注射破伤风类毒素后发生神经系统反应者禁用。

吸附无细胞百日咳疫苗ＡｂｓｏｒｂｅｄＡｃｅｌｌｕｌａｒＰｅｒｔｕｓｓｉｓＶａｃｃｉｎｅ

【作用与用途】本疫苗接种后可使机体产生体液免疫应答。接种对象为３个月至６周岁儿童。用于百日咳暴发流行时对儿童进行免疫接种，预防百日咳。

【用法与用量】臀部外上方１／４处或上臂外侧三角肌附着处皮肤经消毒后肌内注射。基础免疫接种：自３月龄开始免疫，至１２月龄完成３针免疫，每次注射０．５ｍＬ，每针间隔３～８周。加强免疫接种：通常在基础免疫后１８～２４月龄进行，注射剂量为０．５ｍＬ。

【不良反应】注射本品后一般无反应，有的接种部位可有轻度红晕、发痒、硬结或有低热，一般无须特殊处理，即行消退，如有严重反应及时诊治。

【制剂与规格】注射液：每瓶５ｍＬ。每１人次剂量为０．５ｍＬ，含百日咳保护性抗原不低于１５～１８μｇＰＮ／ｍＬ，含百日咳效价不低于４．０ＩＵ。

【注意事项】同吸附百白破联合疫苗。

三、治疗类

白喉抗毒素ＤｉｐｔｈｅｒｉａＡｎｔｉｔｏｘｉｎ

【作用与用途】本品含有特异性抗体，具有中和白喉毒素的作用，可用于白喉杆菌感染的预防和治疗。

【用法与用量】

１．用法皮下注射应在上臂三角肌附着处。同时注射类毒素时，注射部位须分开。肌内注射应在上臂三角肌中部或臀大肌外上部。只有经过皮下或肌内注射未发生反应者方可做静脉注射。静脉注射应缓慢，开始每分钟不超过１ｍＬ，以后每分钟不宜超过４ｍＬ。一次静脉注射不应超过４０ｍＬ，儿童每千克体重不应超过０．８ｍＬ，亦可将抗毒素加入葡萄糖注射液、生理盐水等液体中静脉滴注。静脉注射前将安瓿在温水中加热至接近体温，注射中如发生异常反应，应立即停止。

２．用量预防用１次皮下或肌内注射１０００～２０００ＩＵ。治疗用参考表１－３，应力争早期大量注射。
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【不良反应】

１．过敏性休克可在注射中或注射后数分钟至数十分钟内突然发生。患者可突然表现为沉郁或烦躁、脸色苍白或潮红、胸闷或气喘、出冷汗、恶心或腹痛、脉搏细速、血压下降，重者神志昏迷虚脱，如不及时抢救，可迅速死亡。轻者注射肾上腺素后即可缓解；重者则需输液输氧，使用升压药维持血压，并使用抗过敏药物及肾上腺皮质激素等进行抢救。

２．血清病主要症状为荨麻疹、发热、淋巴结肿大、局部水肿，偶有蛋白尿、呕吐、关节痛，注射部位可出现红斑、瘙痒及水肿。一般系在注射后７～１４ｄ发病，称为延缓型；亦有在注射后２～４ｄ发病，称为加速型。对血清病应对症疗法，可使用钙剂或抗组胺药物，一般数日至十数日即可痊愈。

【制剂与规格】注射液：１０００ＩＵ（预防用）、８０００ＩＵ（治疗用）。

【注意事项】

１．本品为液体制品。制品混浊、有摇不散的沉淀、异物或安瓿有裂纹、标签不清者均不能使用。安瓿打开后应一次用完。

２．每次注射须保存详细记录，包括姓名、性别、年龄、住址、注射次数、上次注射后的反应情况、本次过敏试验结果及注射后反应情况、所用抗毒素的生产单位名称及批号等。

３．注射用具及注射部位应严格消毒。注射器宜专用，如不能专用，用后应彻底洗净处理，最好干烤或高压蒸汽灭菌。同时注射类毒素时，注射器须分开。

４．使用抗毒素须特别注意防止过敏反应。注射前必须先做过敏试验并详细询问既往过敏史。凡本人及其直系亲属曾有支气管哮喘、花粉症、湿疹或血管神经性水肿等病史，或对某种物质过敏，或本人过去曾注射马血清制剂者，均须特别提防过敏反应的发生。

（１）过敏试验：用生理盐水将抗毒素稀释１０倍（０．１ｍＬ抗毒素加０．９ｍＬ生理盐水），在前臂掌侧皮内注射０．０５ｍＬ，观察３０ｍｉｎ。注射部位无明显反应者，即为阴性，可在严密观察下直接注射抗毒素。如注射部位出现皮丘增大、红肿、浸润，特别是形似伪足或有痒感者，为阳性反应，必须用脱敏法进行注射。如注射局部反应特别严重或伴有全身症状，如荨麻疹、鼻咽刺痒、喷嚏等，则为强阳性反应，应避免使用抗毒素。如必须使用时，则应采用脱敏注射，并做好抢救准备，一旦发生过敏性休克，立即抢救。

无过敏史者或过敏反应阴性者，也并非没有发生过敏休克的可能。为慎重起见，可先注射小量于皮下进行试验，观察３０ｍｉｎ，无异常反应，再将全量注射于皮下或肌内。

（２）脱敏注射法：在一般情况下，可用生理盐水将抗毒素稀释１０倍，分小量数次做皮下注射，每次注射后观察３０ｍｉｎ。第１次可注射１０倍稀释的抗毒素０．２ｍＬ，观察无发绀、气喘或显著呼吸短促、脉搏加速时，即可注射第２次０．４ｍＬ，如仍无反应则可注射第３次０．８ｍＬ，如仍无反应即可将安瓿中未稀释的抗毒素全量做皮下或肌内注射。有过敏史或过敏试验强阳性者，应将第１次注射量和以后的递增量适当减少，分多次注射，以免发生剧烈反应。

５．门诊患者注射抗毒素后，须观察３０ｍｉｎ始可离开。

多价气性坏疽抗毒素ＰｏｌｙｖａｌｅｎｔＧａｓ－ＧａｎｒｅｎｅＡｎｔｉｔｏｘｉｎ

【作用与用途】用于预防及治疗气性坏疽。当受严重外伤，认为有发生气性坏疽的危险或不能及时施行外科处置时，应及时注射本品预防。一旦病症出现，除及时采取其他措施外，要尽快使用大量抗毒素进行治疗。

【用法与用量】

１．用法同白喉抗毒素。

２．用量预防用，一次皮下或肌内注射１万ＩＵ（混合）左右。在紧急情况下，可酌增用量，亦可采用静脉注射。伤口感染的危险未消除者，可每隔５～６ｄ反复注射。

治疗用，第一次注射３万～５万ＩＵ（混合）于静脉内，同时注射适量药物于伤口周围的健康组织内，以后可根据病情，经适当的间隔时间（如４～６ｈ或１２ｈ）反复注射。病情开始好转后，可酌情减量（如减半）或延长间隔时间（如２４～４８ｈ），直到确认无须继续注射为止。

【不良反应】同白喉抗毒素。

【制剂与规格】注射液：１５００ＩＵ（预防用）、１００００ＩＵ（治疗用）。

【注意事项】同白喉抗毒素。

破伤风抗毒素ＴｅｔａｎｕｓＡｎｔｉｔｏｘｉｎ

【作用与用途】用于预防和治疗破伤风。已出现破伤风或其可疑症状时，应在进行外科处理及其他疗法的同时，及时使用抗毒素治疗。开放性外伤（特别是创口深、污染严重者）有感染破伤风的危险时，应及时进行预防。凡已接受过破伤风类毒素免疫注射者，应在受伤后再注射１针类毒素加强免疫，不必注射抗毒素；未接受过类毒素免疫或免疫史不清者，须注射抗毒素预防，但也应同时开始类毒素预防注射，以获得持久免疫。

【用法与用量】

１．用法同白喉抗毒素。

２．用量预防用１次皮下或肌内注射１５００～３０００ＩＵ，儿童与成人用量相同；伤势严重者可增加用量１～２倍。经５～６ｄ，如破伤风感染危险未消除，应重复注射。

治疗用第１次肌内或静脉注射５万～２０万ＩＵ，儿童与成人用量相同；以后视病情决定注射剂量与间隔时间，同时还可以将适量的抗毒素注射于伤口周围的组织中。初生儿破伤风，２４ｈ内分次肌内或静脉注射２万～１０万ＩＵ。

【不良反应】同白喉抗毒素。

【制剂与规格】注射液：１５００ＩＵ（预防用）、１００００ＩＵ（治疗用）。

【注意事项】同白喉抗毒素。

肉毒抗毒素ＢｏｔｕｌｉｎｕｍＡｎｔｉｔｏｘｉｎ

【作用与用途】用于预防及治疗肉毒中毒。凡已出现肉毒中毒症状者，应尽快使用本抗毒素进行治疗。对可疑中毒者亦应尽早使用本抗毒素进行预防。在一般情况下，人的肉毒中毒多为Ａ型、Ｂ型或Ｅ型，中毒的毒素型别尚未得到确定之前，可同时使用２个型，甚至３个型的抗毒素。

【用法与用量】

１．用法同白喉抗毒素。

２．用量

（１）预防：１次皮下或肌内注射１０００～２００００ＩＵ（指１个型）。若情况紧急，亦可酌情增量或采用静脉注射。

（２）治疗：采用肌内注射或静脉滴注。第１次注射１万～２万ＩＵ（指１个型），以后视病情决定，可每隔约１２ｈ注射一次。只要病情开始好转或停止发展，即可酌情减量（如减半）或延长间隔时间。

【不良反应】同白喉抗毒素。

【制剂与规格】注射液：１００００ＩＵ（单价Ａ型）、５０００ＩＵ（单价Ｂ型）、５０００ＩＵ（单价Ｅ型）。

【注意事项】同白喉抗毒素。

抗狂犬病血清ＲａｂｉｅｓＡｎｔｉｓｅｒａ

【作用与用途】本品具有特异性中和狂犬病毒的作用，可用于狂犬病的预防。用于配合狂犬病疫苗对被疯动物严重咬伤头、脸、颈部或多部位者进行预防注射。被疯动物咬伤后注射本品愈早愈好。

【用法与用量】

１．用法咬后４８ｈ内注射本品，可减少发病率。有狂犬病症状的患者，注射本品无效。受伤部位应先进行处理。若伤口曾用其他化学药品处理过时，应冲洗干净。先在受伤部位进行浸润注射，余下的血清进行肌内注射（头部咬伤可注射于颈背部肌肉）。

２．用量注射量均按体重计算，每千克体重注射４０ＩＵ（特别严重可酌情增至８０～１００ＩＵ），在１～２ｄ内分次注射，注射完毕后开始注射狂犬病疫苗。亦可同时注射狂犬病疫苗。

【不良反应】同白喉抗毒素。

【制剂与规格】注射剂：不低于４００ＩＵ／瓶。

【注意事项】同白喉抗毒素。

抗炭疽血清ＡｎｔｈｒａｘＡｎｔｉｓｅｒａ

【作用与用途】用于炭疽病的治疗和预防。

【用法与用量】

１．用法预防用皮下或肌内注射。治疗用根据病情肌内注射或静脉滴注。

２．用量预防用一次２０ｍＬ。治疗用原则应是早期给予大剂量，第１日注射２０～３０ｍＬ，待体温恢复正常，水肿消退后，临床医生可根据病情给予维持量。

【不良反应】同白喉抗毒素。

【制剂与规格】注射液：５ｍＬ。

【注意事项】同白喉抗毒素。

人免疫球蛋白ＨｕｍａｎＩｍｍｕｎｏｇｌｏｂｕｌｉｎ

其他名称：人血丙种球蛋白。

【药代动力学】人免疫球蛋白的生物ｔ１／２为１６～２４ｄ。

【作用与用途】主要用于预防麻疹和传染性肝炎。若与抗生素合并使用，可提高对某些严重细菌和病毒感染的疗效。

【用法与用量】

１．用法只限于肌内注射，不得用于静脉滴注。

２．用量

（１）预防麻疹：为预防发病或减轻症状，可在与麻疹患者接触７ｄ内按每千克体重注射０．０５～０．１５ｍＬ，５岁以下儿童注射１．５～３ｍＬ，６岁以上儿童最大注射量不超过６ｍＬ。一次注射预防效果通常为２～４周。

（２）预防传染性肝炎：按每千克体重注射０．０５～０．１ｍＬ，或成人每次注射３ｍＬ，儿童每次注射１．５～３ｍＬ，一次注射预防效果通常为１个月左右。

【不良反应】一般无不良反应，少数人会出现注射部位红肿、疼痛反应，无须特殊处理，可自行恢复。

【制剂与规格】注射液：１５０ｍｇ、３００ｍｇ。

【注意事项】

１．本品出现混浊，有摇不散的沉淀、异物或玻瓶有裂纹、过期失效，均不可使用。

２．开瓶后应一次注射完毕，不得分次使用。

３．运输及贮存过程中严禁冻结。

４．对免疫球蛋白过敏或有其他严重过敏史者及有ＩｇＡ抗体的选择性ＩｇＡ缺乏者禁用。

【药物相互作用】应单独使用。

冻干狂犬病人免疫球蛋白ＨｕｍａｎＲａｂｉｅｓＩｍｍｕｎｏｇｌｏｂｕｌｉｎ，Ｆｒｅｅｚｅ－ｄｒｉｅｄ

【作用与用途】主要用于被狂犬或其他疯动物咬伤、抓伤患者的被动免疫。

【用法与用量】

１．用法及时彻底清创后，于受伤部位用本品总剂量的１／２做皮下浸润注射，余下１／２进行肌内注射（头部咬伤者可注射于背部肌肉）。

２．用量注射剂量按２０ＩＵ／ｋｇ体重计算（或遵医嘱），一次注射，如所需总剂量大于１０ｍＬ，可在１～２ｄ内分次注射。随后即可进行狂犬病疫苗注射，但两种制品的注射部位和器具要严格分开。

【不良反应】同人免疫球蛋白。

【制剂与规格】注射液：１００ＩＵ、２００ＩＵ、５００ＩＵ。

【注意事项】

１．本品不得用作静脉注射。

２．本品肌内注射不需做过敏试验。

３．如有异物或摇不散的沉淀、安瓿出现裂纹或过期失效等情况，不得使用。

４．运输及贮存过程中严禁冻结。

５．对人免疫球蛋白过敏或有其他严重过敏史者禁用。

破伤风人免疫球蛋白ＨｕｍａｎＴｅｔａｎｕｓＩｍｍｕｎｏｇｌｏｂｕｌｉｎ

【作用与用途】主要用于预防和治疗破伤风，尤其适用于对破伤风抗毒素（ＴＡＴ）有过敏反应者。

【用法与用量】

１．用法供臀部肌内注射，不需做皮试，不得用作静脉注射。

２．用量

（１）预防：儿童、成人一次用量２５０ＩＵ。创面严重或创面污染严重者可加倍。

（２）治疗：３０００～６０００ＩＵ，尽快用完，可多点注射。

【不良反应】同人免疫球蛋白。

【制剂与规格】注射液：１００ＩＵ、２００ＩＵ、２５０ＩＵ。

【注意事项】

１．应用本品做被动免疫的同时，可使用吸附破伤风疫苗进行主动免疫，但注射部位和用具应分开。

２．制品应为澄清或带乳光液体，可能出现微量沉淀，但一经摇动应立即消散。若有摇不散的沉淀或异物，以及安瓿有裂纹、过期失效等情况，均不得使用。

３．开瓶后，制品应一次注射完毕，不得分次使用。

４．对人免疫球蛋白类制品过敏者禁用。

【药物相互作用】应单独使用。

乙型肝炎人免疫球蛋白ＨｕｍａｎＨｅｐａｔｉｔｉｓＢＩｍｍｕｎｏｇｌｏｂｕｌｉｎ

其他名称：上生甘迪。

【作用与用途】主要用于乙型肝炎预防。适用于ＨＢｓＡｇ阳性的母亲及所生的婴儿；意外感染的人群；与乙型肝炎患者和乙型肝炎病毒携带者密切接触者。

【用法与用量】

１．用法本品只限肌内注射，不得用于静脉滴注。

２．用量

（１）母婴阻断：ＨＢｓＡｇ阳性母亲所生婴儿出生２４ｈ内注射本品１００ＩＵ，同时注射乙型肝炎疫苗，其剂量及时间见乙型肝炎疫苗说明书或按医生推荐的其他适宜方案。

（２）乙型肝炎预防：一次注射量儿童为１００ＩＵ，成人为２００ＩＵ，必要时可间隔３～４周再注射一次。

（３）意外感染者，立即（最迟不超过７ｄ）按体重注射８～１０ＩＵ／ｋｇ，隔月再注射１次。

【不良反应】同人免疫球蛋白。

【制剂与规格】注射液：１００ＩＵ、２００ＩＵ、４００ＩＵ。

【注意事项】

１．本品应为无色或淡黄色可带乳光澄清液体。久存可能出现微量沉淀，但一经摇动应立即消散，如有摇不散的沉淀或异物不得使用。

２．安瓿破裂、过期失效者不得使用。

３．本品开启后，应一次滴注完毕，不得分次使用或给第二个人使用。

４．对人免疫球蛋白过敏或有其他严重过敏史者及选择性ＩｇＡ缺乏者禁用。

人凝血酶原复合物ＨｕｍａｎＰｒｏｔｈｒｏｍｂｉｎＣｏｍｐｌｅｘ

其他名称：康舒宁。

【作用与用途】本品主要用于治疗先天性和获得性凝血因子Ⅱ、Ⅶ、Ⅸ、Ⅹ缺乏症，包括：凝血因子Ⅱ、Ⅶ、Ⅸ、Ⅹ缺乏症，包括乙型血友病；抗凝药过量、维生素Ｋ缺乏症；因肝病导致的凝血机制紊乱；各种原因所致的凝血酶原时间延长而拟做外科手术患者；治疗已产生凝血因子Ⅷ抑制物的甲型血友病患者的出血症状。也可逆转香豆素类抗凝药诱导的出血。

【用法与用量】

１．用法

（１）用前应先将本品和灭菌注射用水或５％葡萄糖注射液预温至２０～２５℃，按瓶签标示量注入预温的灭菌注射用水或５％葡萄糖注射液，轻轻转动直至本品完全溶解（注意勿使产生很多泡沫）。

（２）可用生理盐水或５％葡萄糖注射液稀释成５０～１００ｍＬ，然后用带有滤网装置的输血器进行静脉滴注。滴注速度开始要缓慢，１５ｍｉｎ后稍加快滴注速度，一般每瓶２００ＰＥ（血浆当量单位）在３０～６０ｍｉｎ滴完。

（３）滴注时，要随时注意使用情况，若发现弥散性血管内凝血或血栓的临床症状和体征，要立即终止使用。并用肝素拮抗。

２．用量

（１）使用剂量随因子缺乏程度而异，一般每千克体重滴注１０～２０ＰＥ，以后凝血因子Ⅶ缺乏者每隔６～８ｈ，凝血因子Ⅸ缺乏者每隔２４ｈ，凝血因子Ⅱ和凝血因子Ⅹ缺乏者，每隔２４～４８ｈ，可减少或酌情减少剂量输用，一般历时２～３ｄ。

（２）在出血量较大或大手术时可根据病情适当增加剂量。

（３）凝血酶原时间延长患者如拟做脾切除者要先于术前用药，术中和术后根据病情决定。

【不良反应】一般无不良反应，快速滴注时可引起发热、潮红、头疼等副反应，减缓或停止滴注，上述症状即可消失。

【制剂与规格】注射冻干剂：１００ＰＥ、２００ＰＥ、３００ＰＥ、４００ＰＥ、１０００ＰＥ。

【注意事项】

１．除肝病出血患者外，一般在用药前应确诊患者是缺乏凝血因子Ⅱ、Ⅶ、Ⅸ、Ⅹ方能对症下药。

２．本品不得用于静脉外的注射途径。

３．瓶子破裂、过有效期、溶解后出现摇不散沉淀等不可使用。

４．本品专供静脉滴注，应在临床医生的严格监督下使用。

【药物相互作用】不可与其他药物合用。

人凝血因子ⅧＨｕｍａｎＣｏａｇｕｌａｔｉｏｎＦａｃｔｏｒⅧ

其他名称：康斯平，海莫莱士。

【药代动力学】生物ｔ１／２为８～１２ｈ。

【作用与用途】本品对缺乏人凝血因子Ⅷ所致的凝血功能障碍具有纠正作用，主要用于防治甲型血友病和获得性凝血因子Ⅷ缺乏而致的出血症状及这类患者的手术出血治疗。

【用法与用量】

１．用法用前应先以２５～３７℃灭菌注射用水或５％葡萄糖注射液按瓶签的标示量注入瓶内（制品刚从冰箱取出或在冬季温度较低时应特别注意使制品温度升高到２５～３７℃，然后进行溶解，否则易析出沉淀），轻轻摇动，使制品完全溶解（注意勿使产生泡沫），然后用带有滤网装置的输血器进行静脉滴注，滴注速度一般以每分钟６０滴左右为宜。制品溶解后应立即使用，并在１ｈ内输完，不得放置。

２．用量给药剂量必须参照体重、是否存在抑制物、出血的严重程度等因素。下列公式可用于计算剂量：所需因子Ⅷ剂量（ＩＵ）／次＝０．５×患者体重（ｋｇ）×需提升的因子Ⅷ活性水平（正常的％）。例如，所需因子Ⅷ剂量（ＩＵ）／次＝０．５×５０（ｋｇ）×３０（％）＝７５０ＩＵ，一般推荐剂量如下：

（１）轻度至中度出血：按体重单剂量１０～１５ＩＵ／ｋｇ，将因子Ⅷ水平提高到正常人水平的２０％～３０％。

（２）较严重出血或小手术：需将因子Ⅷ水平提高到正常人水平的３０％～５０％，通常首次剂量１５～２５ＩＵ／ｋｇ。如需要，每隔８～１２ｈ给予维持剂量１０～１５ＩＵ／ｋｇ。

（３）大出血：危及生命的出血如口腔、泌尿道及中枢神经系统出血或重要器官如颈、喉、腹膜后，髂腰肌附近的出血：首次剂量４０ＩＵ／ｋｇ，然后每隔８～１２ｈ给予维持剂量２０～２５ＩＵ／ｋｇ。疗程需由医生决定。

（４）手术：只有当凝血因子Ⅷ抑制物水平无异常增高时，方可考虑择期手术。手术开始时血液中因子Ⅷ浓度需达到正常水平的６０％～１２０％。通常在术前按３０～４０ＩＵ／ｋｇ体重给药。术后４ｄ内因子Ⅷ最低应保持在正常人水平的６０％，接下去的４ｄ减至４０％。

（５）获得性因子Ⅷ抑制物增多症：应给予大剂量的凝血因子Ⅷ，一般超过治疗血友病患者所需剂量的１倍以上。

【不良反应】包括寒战、恶心、头晕或头痛，这些症状通常是暂时的。有可能发生过敏反应。

【制剂与规格】冻干注射剂：５０ＩＵ、１００ＩＵ、２００ＩＵ、２５０ＩＵ、３００ＩＵ、４００ＩＵ、５００ＩＵ、１０００ＩＵ。

【注意事项】

１．大量反复输入本品时，应注意出现过敏反应、溶血反应及肺水肿的可能性，对有心脏病的患者尤应注意。

２．本品溶解后，一般为澄清略带乳光的溶液，允许微量细小蛋白颗粒存在，为此用于滴注的输血器必须带有滤网装置，但如发现有大块不溶物时，则不可使用。

３．本品对于因缺乏因子Ⅸ所致的乙型血友病，或因缺乏因子Ⅺ所致的丙型血友病均无疗效，故在用前应确诊患者系因子Ⅷ缺乏，方可使用本品。

４．本品不得用于静脉外的注射途径。

５．本品一旦被溶解后应立即使用。未用完部分必须弃去。

６．本品专供静脉滴注，应在临床医生的严格监督下使用。

【药物相互作用】应单独滴注，不可与其他药物合用。

人血白蛋白ＨｕｍａｎＡｌｂｕｍｉｎ

其他名称：亚玛，拜斯明－２５，基立福，安博灵，拜斯明－２０，安普莱士，奥克特珐玛（Ｏｃｔａｐｈａｒｍａ），贝林。

【药代动力学】在数量上，人血白蛋白在人血清的血浆蛋白质中占６０％，构成血浆蛋白质的主要成分。在生理上，血管内外人血白蛋白的分配为４０∶６０，每千克体重的白蛋白为４．５～５ｇ。肝脏对白蛋白进行生物合成，其生物半衰期是１８ｄ。

【作用与用途】本品对增加循环血容量和维持血浆渗透压起主要作用。用于：治疗失血创伤、烧伤引起的休克，脑水肿及损伤引起的颅内压升高，肝硬化及肾病引起的水肿或腹水，低蛋白血症的防治，新生儿高胆红素血症，心肺分流术、烧伤、血液透析的辅助治疗和成人呼吸窘迫综合征。

【用法与用量】用法：一般采用静脉滴注或静脉注射。为防止大量注射时机体组织脱水，可采用５％葡萄糖注射液或生理盐水适当稀释做静脉滴注（宜用备有滤网装置的输血器）。滴注速度应以每分钟不超过２ｍＬ为宜，但在开始１５ｍｉｎ内，应特别注意速度缓慢，逐渐加速至上述速度。

用量：使用剂量由医生酌情考虑，一般因严重烧伤或失血等所致休克，可直接注射本品５～１０ｇ，隔４～６ｈ重复注射一次。在治疗肾病及肝硬化等慢性清蛋白缺乏症时，可每日注射本品５～１０ｇ，直至水肿消失，血清清蛋白含量恢复正常为止。

【不良反应】使用本品一般不会产生不良反应，偶可出现寒战、发热、颜面潮红、皮疹、恶心呕吐等症状，快速输注可引起血管超负荷导致肺水肿，偶有过敏反应。

【制剂与规格】注射液：蛋白浓度可分为５％、１０％、２０％或２５％四种，装量为２ｇ、５ｇ、１０ｇ及１２．５ｇ。

【注意事项】

１．药液呈现混浊、沉淀、异物或瓶子有裂纹、瓶盖松动、过期失效等情况不可使用。

２．本品开启后，应一次输注完毕，不得分次或给第二人输用。

３．输注过程中如发现患者有不适反应，应立即停止输用。

４．有明显脱水者应同时补液。

５．运输及贮存过程中严禁冻结。

【药物相互作用】本品不宜与血管收缩药、蛋白水解酶或含乙醇的注射液混合使用。

（蒋军广安敬军）


第二章 抗肿瘤药物


第一节 细胞毒药物

一、直接破坏ＤＮＡ结构及功能的药物

（一）烷化剂

Ⅰ．氮芥类

盐酸氮芥ＣｈｌｏｒｍｅｔｈｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ

其他名称：ＭｕｓｔｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ，ＭｅｃｈｌｏｒｅｔｈａｍｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ，恩比兴。

【药代动力学】静脉注射后，迅速分布于肺、小肠、脾、肾和肌肉中，脑中分布少。进入血液后迅速水解或与细胞的某些成分结合，在血中停留的时间仅有０．５～１ｍｉｎ，９０％在１ｍｉｎ内由血中消失，２４ｈ内５０％以代谢物形式从尿中排出。

【作用与用途】本品为双功能烷化剂，主要抑制ＤＮＡ合成，同时对ＲＮＡ和蛋白质合成也有抑制作用。其作用机制为与鸟嘌呤第７位氮共价结合，产生ＤＮＡ的双链内的交叉联结或ＤＮＡ的同链内不同碱基的交叉联结。Ｇ１期及Ｍ期细胞对氮芥的细胞毒作用最为敏感。由Ｇ１期进入Ｓ期延迟。大剂量时对各周期的细胞和非增殖细胞均有杀伤作用。本品起效迅速，作用维持持久，选择性低，对静止期细胞亦有杀灭作用，为周期非特异性药物。适用于恶性淋巴瘤、卵巢癌、前列腺癌、乳腺癌、睾丸精原细胞瘤、鼻咽癌；对肺癌，尤其是小细胞未分化癌，能迅速缓解压迫呼吸道、脊髓及脑转移肿瘤所产生的严重症状；对胸腔、腹腔及心包积液，经腔内给药有较好疗效。【用法与用量】

１．静脉注射每次４～６ｍｇ／ｍ２（或０．１ｍｇ／ｋｇ），用１０ｍＬ生理盐水溶解，从莫菲管注入，每周１次，连续２次，休息１～２周重复。总量３０～６０ｍｇ为１个疗程。

２．腔内给药心包腔一般５ｍｇ／次，胸腹腔为１０～２０ｍｇ／次，溶于１０～２０ｍＬ生理盐水中，抽净腔内液体后注入，１～２次／周。

【不良反应】

１．白细胞及血小板明显下降，停药２～３周开始恢复。

２．恶心、呕吐、厌食。

３．乏力、头痛、头晕，有时有睾丸萎缩。

４．药物外漏可引起局部疼痛、发疱、破溃、坏死。

【制剂与规格】注射液：５ｍｇ（１ｍＬ）、１０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．药物溶解后应立即使用。

２．本品刺激性强，不能口服、肌内注射和皮下注射。

３．严防皮肤、眼接触本品。

４．孕妇及哺乳期妇女禁用或慎用。

氮甲Ｆｏｒｍｙｌｓａｒｃｏｌｙｓｉｎ

其他名称：Ｎ－甲酰溶肉瘤素，Ｎ－甲，Ｎ－Ｆ。

【药代动力学】口服吸收迅速，３０ｍｉｎ后即在尿中出现，１ｈ后血药浓度达到高峰，８ｈ后不能测出，半衰期为１５ｍｉｎ。在２４ｈ内由尿排出服用剂量的１０％，尿中代谢产物为羟基水解物。吸收后分布于各组织脏器中，以肾含量最高，肝、脾、肺和血液次之。

【作用与用途】对大鼠吉田腹水肉瘤、瓦克癌肉瘤２５６（Ｗ２５６）和小鼠网状细胞肉瘤Ｌ２等有明显抑制作用。在组织培养中能抑制吉田腹水肉瘤细胞的生长。用于治疗睾丸精原细胞瘤效果显著；对无性细胞瘤、多发性骨髓瘤疗效较好；对恶性淋巴瘤及网状细胞肉瘤有一定疗效。

【用法与用量】口服：成人每日３～４ｍｇ／ｋｇ，１次或分次服，总量６～８ｇ为１个疗程；儿童按每日３～４ｍｇ／ｋｇ计算用量。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、食欲不振、腹泻。

２．白细胞及血小板下降。

３．乏力、头晕、脱发。

【注意事项】睡前一次口服时，与镇静药和止吐药同服可减轻不良反应。

环磷酰胺Ｃｙｃｌｏｐｈｏｓｐｈａｍｉｄｅ

其他名称：环磷氮芥，癌得星，癌得散，ＣＴＸ，安道生（Ｅｎｄｏｘａｎ）。

【药代动力学】口服易吸收，迅速分布全身，约１ｈ后达血药峰浓度，在肝脏转化释出磷酰胺氮芥，其代谢产物约５０％与蛋白结合。静脉注射后ｔ１／２为４～６ｈ。４８ｈ内经肾脏排出５０％～７０％，其中６８％为代谢产物，３２％为原形。

【作用与用途】本品在体外无活性，进入体内被肝脏或肿瘤内存在的过量的磷酰胺酶或磷酸酶水解，变为活化作用型的磷酰胺氮芥而起作用。其作用机制与氮芥相似。本品抗瘤谱广，对多种肿瘤有抑制作用。用于恶性淋巴瘤、急性淋巴细胞白血病（ＡＬＬ）、儿童神经母细胞瘤及尤因肉瘤疗效显著；对肺癌、乳腺癌、卵巢癌、多发性骨髓瘤、睾丸肿瘤、胸腺肿瘤有一定疗效。用于头颈部癌、子宫颈癌、结肠癌、前列腺癌及肉瘤的术后化疗。

【用法与用量】

１．静脉注射小剂量持续给药每日１～２．５ｍｇ／ｋｇ。间歇给药每次４ｍｇ／ｋｇ，每日或隔日１次。大剂量冲击给药３０～４０ｍｇ／ｋｇ，２～４周一次。

２．肌内注射２００ｍｇ，每日或隔日１次。

３．动脉给药２００～４００ｍｇ，每日或隔日１次，总量为８～１０ｇ。

４．口服５０～１００ｍｇ／次，２次／ｄ，总量１０～１５ｇ。治疗小细胞肺癌、非小细胞肺癌、乳腺癌、卵巢癌等，每３周一次，每次４００～１０００ｍｇ／ｍ２。

【不良反应】

１．食欲减退、恶心、呕吐。

２．白细胞下降。

３．脱发、出血性膀胱炎、肝功能损伤、头昏、不安、幻视等。

【制剂与规格】粉针剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品的代谢产物对尿路有刺激性，大剂量应用时应水化、利尿，同时给予尿路保护剂美司钠。

２．近年研究显示，提高药物剂量强度，能明显增加疗效，当大剂量用药时，除应密切观察骨髓功能外，尤其要注意非血液学毒性如心肌炎、中毒性肝炎及肺纤维化等。

３．由于本品需在肝内活化，因此腔内给药无直接作用。

４．环磷酰胺水溶液仅能稳定２～３ｈ，最好现配现用。

５．有骨髓抑制、感染、肝肾功能损害者，对本品过敏者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】

１．本品可使血清中假胆碱酯酶减少，使血清尿酸水平增高，因此，与抗痛风药如别嘌醇、秋水仙碱、丙磺舒等同用时，应调整抗痛风药物的剂量。

２．本品可加强琥珀胆碱的神经肌肉阻滞作用，使呼吸暂停延长。

３．本品可抑制胆碱酯酶活性，因而延长可卡因的作用并增加毒性。

４．大剂量巴比妥类、皮质激素类药物可影响环磷酰胺的代谢，同时应用可增加环磷酰胺的急性毒性。

异环磷酰胺Ｉｆｏｓｆａｍｉｄｅ

其他名称：异磷酰胺，ＩＦＯ，匹服平，和乐生（Ｈｏｌｏｘａｎ）。

【药代动力学】一次静脉注射３．８～５ｇ／ｍ２，血药浓度呈双相，ｔ１／２β为１５ｈ；一次静脉注射１．６～２．４ｇ／ｍ２，血药浓度呈单相，ｔ１／２为７ｈ。可经肝降解，活性代谢产物仅少量通过血－脑脊液屏障。经肾脏排出７０％～８０％。一次静脉注射５ｇ／ｍ２时，６１％以原形排出；一次静脉注射１．２～２．４ｇ／ｍ２时，仅１２％～１８％以原形排出。

【作用与用途】作用机制同环磷酰胺。本品抗瘤谱广，对多种肿瘤有抑制作用。用于治疗恶性淋巴瘤、肺癌、软组织肉瘤、乳腺癌、睾丸肿瘤、食管癌等。

【用法与用量】单药治疗２．５ｇ／ｍ２，１次／ｄ，连续５ｄ，溶于林格液或生理盐水５００～１０００ｍＬ中，静脉滴注３～４ｈ，２０ｄ为１个周期。联合用药时应减少剂量，每次１．５～２ｇ／ｍ２。

【不良反应】与环磷酰胺相似。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ、１ｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏、严重骨髓抑制、肾功能不全、双侧输尿管阻塞者禁用。

２．本品对泌尿系统有损害作用，应用本品的同时应给予尿道保护剂美司钠，以保护泌尿系统。

【药物相互作用】

１．先前应用顺铂患者可加重异环磷酰胺的骨髓抑制神经毒性和肾毒性。

２．同时使用抗凝药物可能导致出血危险。３．同时使用降血糖药可增强降血糖作用。４．与其他细胞毒药物联合应用时应酌情减量。

苯丁酸氮芥Ｃｈｌｏｒａｍｂｕｃｉｌ

其他名称：流克伦，氯氨布西，瘤可宁，ＣＢ－１３４８，留可然（Ｌｅｕｋｅｒａｎ）。

【药代动力学】口服吸收完全，生物利用度大于７０％，在１ｈ内，肝脏可达最高的组织浓度。其代谢产物苯乙酸氮芥于用药后２～４ｈ在血浆中达峰，其血浆浓度与原形相当，ｔ１／２为１～２ｈ，ＡＵＣ大，具有双功能烷化剂作用。２４ｈ内６０％的药物随尿排出，其中９０％为苯丁酸氮芥和苯乙酸氮芥的水解物。部分药物分子有亲脂特性而贮存于脂肪中，从而延长本品的临床作用时间。

【作用与用途】本品属氮芥类衍生物，具有双功能烷化剂作用，可形成不稳定的乙撑亚胺而发挥其细胞毒作用，干扰ＤＮＡ和ＲＮＡ的功能。在常规剂量下，其毒性较其他任何氮芥类药物小。对增殖状态的细胞敏感，特别对Ｇ１期与Ｍ期的作用最强，属细胞周期非特异性药物。对淋巴细胞有一定的选择性控制作用。对慢性淋巴细胞白血病、霍奇金淋巴瘤及卵巢癌疗效好；对非霍奇金淋巴瘤、多发性骨髓瘤、网状细胞肉瘤、绒毛膜上皮癌有一定疗效。

【用法与用量】口服：每日０．１ｍｇ／ｋｇ，１个疗程总量为３００～８００ｍｇ，维持量为０．０３～０．１ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】

１．白细胞及血小板减少较轻。

２．恶心、呕吐。

３．偶见肝功能损害及中枢神经系统毒性。

４．长期或高剂量应用可导致间质性肺炎及抽搐。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ、２．５ｍｇ。

【注意事项】大剂量长期用药可致肺泡发育不良及肺纤维化，此时应停药并给予皮质类固醇药物。

甘磷酰芥Ｇｌｙｃｉｐｈｏｓｐｈｏｒａｍｉｄｅ

其他名称：磷酰氮芥，双甘氨酸乙酯磷酰胺氮芥，Ｍ－２５。

【药代动力学】给大鼠口服１４Ｃ标记的甘磷酰芥，８ｈ后血中浓度达到高峰，至４８ｈ血中仍维持相当浓度。各组织的分布，以肝、肾含量最高，在肿瘤组织中含量也相当高。本品在动物体内滞留时间较长，排泄较慢。口服２４ｈ后从呼吸、尿和粪中排出总量占给药剂量的３９％，９６ｈ内总回收量为给药剂量的５５％。

【作用与用途】本品为甘氨酸磷酰氮芥化合物，属环磷酰胺衍生物，但不需要活化，可直接起烷化作用，其作用机制主要为抑制ＤＮＡ合成。动物实验表明，本品对吉田肉瘤实体型和腹水型的抑瘤率分别为９９．７％和１００％，瓦克癌肉瘤２５６为９１％，肉瘤Ｓ１８０为３０％，网状细胞肉瘤Ｌ２为３０％，梭形细胞肉瘤Ｂ２２为４５％。在组织培养中对ＨｅＬａ细胞的增殖和有丝分裂有明显抑制作用。适用于恶性淋巴瘤、乳腺癌、肺癌、急性白血病、子宫颈癌等。

【用法与用量】

１．口服０．７５～１ｇ／ｄ，分２～３次服，每周用药４ｄ，休息３ｄ；也可连续服用，总量２０ｇ为１个疗程。

２．外用用２０％本品加二甲亚砜溶解，涂于肿瘤溃疡处，１～２次／ｄ。

【不良反应】食欲减退、恶心、呕吐、腹胀、乏力，给药后期白细胞及血小板减少。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。

【注意事项】

１．本品骨髓抑制常迟发。

２．主要为局部外用，外用时药物临时配制。

３．有骨髓抑制、感染者，对本品过敏者及妊娠早期妇女禁用。

邻脂苯芥Ｏｃａｐｈａｎｅ

其他名称：邻丙氨酸苄芥，抗瘤新芥，ＡＴ－５８１。

【药代动力学】口服吸收较慢，６ｈ后血浆药物浓度达最高峰；静脉注射后在血中维持时间较长。可透过血－脑脊液屏障。２４ｈ排出５３％，主要从尿中排出少量从粪中排泄。

【作用与用途】作用机制与ＨＮ２相同，但疗效比ＨＮ２高，而毒性比ＨＮ２低。本品可使癌细胞排列紊乱，细胞总数下降，部分细胞体积变大，染色质疏松，核内空泡形成，或核固缩及坏死，明显地抑制ＤＮＡ与ＲＮＡ的代谢。本品亦为细胞周期非特异性药物，对瘤细胞各期均有影响，但以Ｇ１、Ｇ２期最为明显。作用同氮芥，与氮芥比较，疗效好而毒性低。对鼻咽癌、上颌窦癌及口腔肿瘤疗效较好；对脑肿瘤、肺癌、乳腺癌、肝癌及淋巴肉瘤有一定疗效；对癌性胸水疗效显著。

【用法与用量】

１．口服

２０～３０ｍｇ／ｄ，分３次服，１０～１４ｄ为１个疗程。

２．静脉注射

５～１５ｍｇ，每日或隔日１次，１０～１４ｄ为１个疗程。

【不良反应】胃肠道反应和骨髓抑制较氮芥轻，偶有脱发。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。粉针剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．溶液稀释后应立即使用，不宜放置过久。

２．预先给予镇静药、止吐药及碳酸氢钠可减轻胃肠道反应。

硝卡芥Ｎｉｔｒｏｃａｐｈａｎｅ

其他名称：消瘤芥，邻丙氨酸硝苄芥，ＡＴ－１２５８。

【药代动力学】静脉注射１ｈ后，药物广泛分布至各组织中，胆囊和肾中含量最多，其他依次为肝、肺、胸腺、胃、肠、肌肉、骨、脑等，在血中维持时间较长，２４ｈ后减少５４％。能透过血－脑脊液屏障，肿瘤中含量较高。口服后２ｈ即可分布至全身组织，主要经尿和粪便中排出。

【作用与用途】本品为芳香族氮芥类烷化剂，与ＡＴ－５８１的作用相似，对多种动物肿瘤有效。其抗瘤谱广，治疗指数高，毒性较低。对癌性胸腹水疗效较好；对肺癌、鼻咽癌、喉癌及淋巴肉瘤等有效；对食管癌、肝癌、脑肿瘤、多发性骨髓瘤及绒毛膜上皮癌有一定疗效。

【用法与用量】

１．静脉注射

２０～４０ｍｇ，用生理盐水或葡萄糖注射液稀释，１次／ｄ或隔日１次，总量２００～４００ｍｇ为１个疗程；儿童０．４～０．８ｍｇ／ｋｇ，５～１０次为１个疗程。

２．动脉注射

剂量同静脉。

３．胸腹腔注射

４０～６０ｍｇ，溶于生理盐水２０ｍＬ中，每周１～２次。

４．瘤内注射

２０～４０ｍｇ用生理盐水溶解，于肿瘤周围注入。

５．口服

２０～３０ｍｇ，３次／ｄ，１０～１４ｄ为１个疗程。

６．外用

２０～４０ｍｇ，溶于１ｍＬ７０％二甲亚砜溶液中，１～２次／ｄ，肿瘤局部外敷。

【不良反应】

１．白细胞及血小板下降。

２．恶心、呕吐、食欲减退。

３．少数患者出现脱发、乏力及皮疹。

【制剂与规格】粉针剂：２０ｍｇ、４０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品要现用现配。

２．肝肾功能异常、骨髓抑制、感染及恶病质者，孕妇及哺乳期妇女禁用。

美法仑Ｍｅｌｐｈａｌａｎ

其他名称：左旋苯丙氨酸氮芥，左旋溶肉瘤素，米尔法兰，马尔法兰，马法兰，ＣＢ３０２５，Ｌ－ＰＡＭ，爱克兰（Ａｌｋｅｒａｎ）。

【药代动力学】口服吸收充分，服药后２ｈ血浆药物浓度达最高峰，在血浆中保持活性大约６ｈ，服药２４ｈ内５０％的药物经尿排泄，其中１３％为原形，代谢产物为一羟衍生物及二羟衍生物。

【作用与用途】作用与氮芥同，亦为细胞周期非特异性药物，其左旋体为米尔法兰，右旋体为溶肉瘤素。主要用于乳腺癌、卵巢癌、睾丸精原细胞瘤、多发性骨髓瘤；对肢体黑色素瘤、软组织肉瘤及骨肉瘤疗效较好；腹腔注射对卵巢癌腹水有一定疗效。

【用法与用量】

１．米尔法兰

口服，０．２５ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ，共４ｄ，间隔６周再重复用。动脉灌注２０～４０ｍｇ／次。

２．溶肉瘤素口服，２５～５０ｍｇ，１次／周，总量１５０～２５０ｍｇ为１个疗程。静脉注射，剂量、疗程及总量同口服，但需用生理盐水１０～２０ｍＬ溶解。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、食欲减退。

２．白细胞及血小板下降。

【制剂与规格】米尔法兰片剂：２ｍｇ。溶肉瘤素片剂：１０ｍｇ。美法仑注射剂：２０ｍｇ、４０ｍｇ。

【注意事项】用药期间定期检查血常规。

异芳芥Ｂｅｔａｍｅｒｐｈａｌａｎ

其他名称：抗瘤氨酸，异位溶肉瘤素，异氨基溶肉瘤素，β－溶肉瘤素，β－氨基苯丙酸氮芥，合－１４。

【药代动力学】口服后吸收较慢，６ｈ后血浆药物浓度达峰。静脉注射后在血中维持时间较长，２４ｈ排出５３％，主要经尿排出，少量从粪便中排出。

【作用与用途】本品为溶肉瘤素的异构体，但毒性较低，等剂量时，疗效可能高于溶肉瘤素。为细胞非特异性药物，但对前期和中期细胞的作用更为明显。本品对慢性粒细胞白血病、睾丸精原细胞瘤效果较好。此外，亦可用于恶性淋巴瘤、乳腺癌、蕈样肉芽肿病等，对某些骨髓转移的疼痛有止痛作用。

【用法与用量】口服：２５ｍｇ／次，２～３次／ｄ，然后根据血常规变化逐渐减量至维持量１２．５ｍｇ，２～３ｄ一次，１个疗程的总量为５００～２０００ｍｇ。

【不良反应】同美法仑。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】

１．用药期间应严格监测血常规。

２．有蓄积作用，不可长期超量服用。

３．恶病质者、有出血倾向和白细胞数低下者禁用。

４．同时服用碳酸氢钠，可减轻胃肠道反应。

甲氧芳芥Ｍｅｔｈｏｘｙｍｅｒｐｈａｌａｎ

其他名称：甲氧基溶肉瘤素，３Ｐ。

【药代动力学】甲氧基溶肉瘤素口服吸收快，０．５ｈ后血药浓度较高，３ｈ后很低，骨髓、肾、肝中分布较多，肿瘤中亦有分布。

【作用与用途】本品为溶肉瘤素类似物。用于慢性粒细胞性白血病、霍奇金淋巴瘤、淋巴肉瘤有较好疗效，且缓解期较长。亦可用于肺癌、乳腺癌、骨转移癌和多发性骨髓瘤，有一定疗效。对骨转移所致的疼痛有止痛作用。

【用法与用量】口服：２５～５０ｍｇ／ｄ，总量１０００～１５００ｍｇ为１个疗程。当总量达５００ｍｇ以上时，需减量至２５ｍｇ／ｄ。每次服碳酸氢钠１ｇ可减轻胃肠道反应。

【不良反应】

１．主要为骨髓抑制，如白细胞明显下降。

２．另有恶心、呕吐、食欲不振等。

３．偶有皮肤瘙痒、黄疸等。

【制剂与规格】片剂、胶囊剂：２５ｍｇ。

【注意事项】同异芳芥。

多潘Ｄｏｐａｎ

其他名称：甲尿嘧啶氮芥，甲基尿嘧啶氮芥，ＮＳＣＳＣ２３４３６。

【作用与用途】本品对多种肿瘤有明显抑制作用。对造血系统的抑制作用与剂量有关，其中粒细胞最敏感。治疗量时白细胞中等程度减少。本品多用于治疗慢性粒细胞性白血病，能使白细胞数目迅速下降，对骨髓无蓄积作用。较适用于治疗脾大显著而白细胞数不高的慢性粒细胞性白血病，缓解期３～６个月，急性病变的病例用后能使白细胞总数降至接近正常。周围血中原粒细胞及早幼粒细胞减少１０％～３０％，部分缓解１～２个月。对早、中期霍奇金淋巴瘤也有较好的疗效。

【用法与用量】口服：治疗霍奇金淋巴瘤，成人８～１０ｍｇ／次，５～７ｄ用药一次，总量４０～７０ｍｇ；小儿每次０．１５ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】同美法仑。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ、２ｍｇ、５ｍｇ。

【注意事项】本品骨髓抑制作用明显，故需慎用。

乌拉莫司汀Ｕｒａｍｕｓｔｉｎｅ

其他名称：尿嘧啶氮芥，尿嘧啶芥，ＵｒａｃｉｌＭｕｓｔａｒｄ。

【作用与用途】本品作用方式与氮芥相似。对造血系统的抑制作用与剂量有关。抗癌谱与其他烷化剂相似。本品用于慢性粒细胞及淋巴细胞性白血病、恶性淋巴瘤等。霍奇金淋巴瘤、网状细胞瘤用小剂量可以维持较长的缓解期。

【用法与用量】口服：１～２ｍｇ／ｄ，连用３周，第４周重复。

【不良反应】

１．有恶心、食欲不振等。用适量氯丙嗪可缓解。

２．另有皮炎、脱发、色素沉着、神经炎、血细胞降低等。

３．骨髓抑制作用较轻。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ、１ｍｇ。胶囊剂：１ｍｇ。

【注意事项】对症处理消化道反应。

嘧啶苯芥Ｕｒａｐｈｅｔｉｎ

其他名称：尿嘧啶芳芥，合－５２０。

【药代动力学】口服吸收较快。

【作用与用途】试验中对多种移植性肿瘤有抑制作用，疗效优于多潘。本品用于慢性粒细胞性白血病，近期缓解率较高。对蕈样肉芽肿、恶性淋巴瘤、乳腺癌有明显疗效。亦用于睾丸精原细胞瘤、扁桃体癌及鼻咽癌。

【用法与用量】

１．口服

２～３次／ｄ，２．５ｍｇ／次。实体瘤，每周用２ｄ，疗程总量为５０ｍｇ；白血病，２．５～５ｍｇ／次，２次／ｄ，连服３ｄ，休息４ｄ，疗程总量为１００～１５０ｍｇ。

２．外用

局部外搽，１～２次／ｄ。

【不良反应】

１．可致白细胞减少，其出现较迟，维持较久，是其主要特点。

２．亦见恶心、厌食，偶有呕吐、腹泻。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ。膜剂：２．５ｍｇ。软膏剂：０．５％。

【注意事项】用药期间应严格监测血常规，有溃疡病史及出血倾向者慎用。

胸腺嘧啶氮芥Ｔｈｙｍｉｎａｌｋｙｌａｍｉｎｅ

其他名称：胸嘧啶芥，胸氮芥，６３－２。

【作用与用途】本品对卵巢癌有较好的疗效，对子宫颈癌及其肺转移、乳腺癌、鼻咽癌、骨肉瘤和恶性淋巴瘤也有效。

【用法与用量】

１．静脉注射

１ｍｇ／次，１次／ｄ，疗程总量４０ｍｇ。

２．静脉滴注每日或隔日１次，疗程总量４０～８０ｍｇ。

【不良反应】

１．主要为白细胞减少和恶心、厌食、呕吐、腹泻等。

２．大剂量有肝损害。

【制剂与规格】注射剂：１ｍｇ、５ｍｇ。

【注意事项】有溃疡病史及出血倾向者慎用。

吲甲酸芥Ｉｎｄｏｍｕｓｔｉｎｅ

其他名称：吲哚甲酸氮芥，吲哚莫司汀，ＡＴ－３４６。

【作用与用途】本品对黑色素瘤等多种肿瘤有明显的抑制作用。临床主要用于头颈部恶性黑色素瘤、头颈部肿瘤等，也可用于其他恶性肿瘤。

【用法与用量】口服：１０ｍｇ／次，每日或隔日１次，１００ｍｇ为１个疗程。

【不良反应】

１．头昏、食欲下降、乏力，但大部分不严重。

２．对白细胞和血小板有抑制作用。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】对骨髓有抑制作用。

雌莫司汀Ｅｓｔｒａｍｕｓｔｉｎｅ

其他名称：磷雌氮芥，雌氮芥磷酸钠，雌二醇氮芥，雌甾氮芥，磷雌醇氮芥，磷酸雌莫司汀，艾去适，依立适，癌腺治，Ｅｓｔｒａｃｙｔ，Ｅｍｅｃｙｔ。

【药代动力学】口服吸收良好，吸收率约为７５％，药物被浓集于前列腺组织中。给药后，本品迅速脱磷氧基成为雌二醇氮芥，大部分再被氧化为雌酮氮芥（雌酮氮芥的ｔ１／２为１０～１２ｈ）。部分活性代谢产物蓄积在脂肪组织内，经过进一步代谢而消除。代谢产物大部分从胆道排泄，少量从肾脏排泄，能否经乳汁分泌尚不清楚。

【作用与用途】本品是以雌二醇－１７－磷酸酯为载体的一种氮芥类烷化剂，具有烷化剂及雌激素的双重作用。可通过类固醇受体特异性地将药物导入前列腺组织，阻止前列腺癌细胞的有丝分裂，裂解已形成的微管，并阻止微管的再形成，同时促使前列腺癌细胞中谷胱甘肽的排空，从而达到破坏癌细胞的目的。由于本品对肿瘤的作用具有专一性，故可提高疗效，减轻不良反应。使用推荐剂量时，本品对骨髓的抑制极轻，可用于长期治疗。主要用于晚期前列腺癌，特别是对激素治疗无效的患者。

【用法与用量】

１．口服

２８０～４２０ｍｇ／次，２次／ｄ，若经３～４周治疗无效，应停药。

２．静脉注射

３００ｍｇ／ｄ，３周后改为口服胶囊，２８０～４２０ｍｇ／ｄ，２次／ｄ或３００ｍｇ静脉注射，每周２次。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、腹泻。

２．罕见血小板减少、肝功能异常。

３．少数人有过敏性皮疹、水肿及咽痛。

４．可出现血栓性疾病、男性乳房增大、性欲减退。

【制剂与规格】注射剂：１５０ｍｇ、３００ｍｇ。胶囊剂：１４０ｍｇ。

【注意事项】

１．对雌二醇或氮芥类药物过敏者、严重肝脏或心脏疾病患者、活动性血栓性静脉炎或血栓栓塞性疾病患者禁用。

２．有水钠潴留者，糖尿病、冠心病、高血压患者，消化性溃疡及脑血管疾病患者慎用。

３．用药期间应定期检查血常规及肝功能。

４．本品注射溶液的配制是将８ｍＬ稀释液缓缓地注入含药的安瓿内，不能震荡，以防止产生泡沫，不可用盐水。

【药物相互作用】

１．奶制品等含钙食物、含钙药物（如含钙的抗酸药）与本品同服，可降低本品血药浓度。

２．使用本品时接种活疫苗（如轮状病毒疫苗），将增加活疫苗感染的风险。

Ⅱ．亚硝脲类

卡莫司汀Ｃａｒｍｕｓｔｉｎｅ

其他名称：卡氮芥，亚硝脲氮芥，氯乙亚硝脲，双氯乙亚硝脲，ＢＣＮＵ，格立得。

【药代动力学】静脉注射后迅速分解。化学半衰期为５ｍｉｎ，生物半衰期为１５～３０ｍｉｎ。本品可通过血－脑脊液屏障，脑脊液中的药物浓度为血浆中的５０％或以上。由肝脏代谢，代谢物可在血浆中停留数日，造成延迟骨髓毒性。可能有肝肠循环。４８ｈ内有６０％～７０％由肾排出，１％由粪排出，１０％以二氧化碳形式由呼吸道排出。

【作用与用途】本品及其代谢物可通过烷化作用与核酸交联，亦有可能因改变蛋白而产生抗癌作用。在体内能与ＤＮＡ聚合酶作用，对增殖期细胞各期都有作用。用于霍奇金淋巴瘤、急性白血病；对脑原发性及转移性肿瘤有缓解作用；对胃肠道肿瘤、黑色素瘤、多发性骨髓瘤、肺癌、头颈部肿瘤、睾丸肿瘤、乳腺癌及前列腺癌等有一定疗效。

【用法与用量】静脉滴注：本品１２５ｍｇ加入生理盐水２００ｍＬ，１ｈ内滴完，连续３ｄ为１个疗程。

【不良反应】

１．胃肠道反应，如恶心、呕吐、食欲不振。

２．骨髓抑制，如白细胞下降。

３．对肝、肾有一定毒性。

【制剂与规格】注射液：１２５ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】勿与皮肤直接接触。

【药物相互作用】以本品组成联合化疗方案时，应避免合用有严重降低白细胞、血小板，或有严重胃肠反应的抗癌药。

尼莫司汀Ｎｉｍｕｓｔｉｎｅ

其他名称：嘧啶亚硝脲，尼氮芥，ＡＣＮＵ，宁得郎。【药代动力学】本品为水溶性，可供静脉或动脉用药。在机体内变成适度的脂溶性游离碱并通过血－脑脊液屏障。给药后迅速分布于全身，肿瘤组织内分布也良好。

【作用与用途】本品抑制ＤＮＡ合成。用于治疗脑肿瘤、胃癌、肝癌、肠癌、肺癌、恶性淋巴瘤和慢性白血病等。

【用法与用量】静脉注射或静脉滴注：２～３ｍｇ／ｋｇ，４～６周重复用药。也可用于胸腔注射、动脉注射和膀胱内给药。

【不良反应】

１．食欲不振、恶心、呕吐、乏力、发热、脱发及皮疹。

２．对肝功能有一定损害，并有迟缓性骨髓抑制作用。

【制剂与规格】粉针剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】

１．药物勿漏至血管外，以免引起组织坏死。

２．药物溶解后应尽快使用。

３．治疗中应观察血常规变化以决定用药量。

【药物相互作用】与其他抗肿瘤药物合用，有时会加重骨髓抑制。

洛莫司汀Ｌｏｍｕｓｔｉｎｅ

其他名称：环己亚硝脲，罗氮芥，ＣＣＮＵ。

【药代动力学】口服易吸收，体内迅速变为代谢产物。器官分布以肝（胆汁）、肾、脾为多，次为肺、心、肌肉、小肠、大肠等。能透过血－脑脊液屏障，数分钟后脑脊液中药物浓度为血浆浓度的１５％～３０％。可经胆汁排入肠道，形成肝肠循环，故药效持久。血浆蛋白结合率为５０％（代谢物）。ｔ１／２为１６～１８ｈ，其持久存在可能引起迟发性骨髓抑制。在肝内代谢完全，排泄于胆汁。在尿、血浆、脑脊液中均无原形药存在。口服２４ｈ内，５０％以代谢物形式从尿中排泄，但４ｄ排泄量小于７５％，从粪中排泄少于５％，从呼吸道排出约１０％。

【作用与用途】本品阻断胸腺嘧啶核苷掺入ＤＮＡ，抑制核酸及蛋白质的合成，与卡莫司汀有交叉耐药性。用于脑肿瘤、胃肠肿瘤、霍奇金淋巴瘤、肺癌、前列腺癌、乳腺癌及黑色素瘤等。

【用法与用量】口服：１００～１３０ｍｇ／ｍ２，６周一次，３次为１个疗程。

【不良反应】

１．恶心、呕吐及迟发性骨髓抑制。

２．偶见精神错乱、嗜睡、共济失调。

３．可出现脱发、口腔炎及肝功能障碍。

【制剂与规格】胶囊剂：４０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】置冰箱内密闭避光保存。运送时需装入冰盒内。

【药物相互作用】以本品组成联合化疗方案时，应避免合用有严重降低白细胞和血小板的抗肿瘤药。

雷莫司汀Ｒａｎｉｍｕｓｔｉｎｅ

其他名称：雷诺氮芥，ＭＣＮＵ。

【药代动力学】静脉注射后可在脂肪、脑下垂体、甲状腺和肾上腺内蓄积，但无残留性，脑肿瘤患者静脉内给药５０ｍｉｎ后，脑瘤内浓度达峰值，以后呈双相消除。

【作用与用途】本品为水溶性亚硝脲类抗肿瘤药，其分子结构内氯乙基亚硝脲基有烷基化与氨基甲酰化作用，能与肿瘤的ＤＮＡ、蛋白质和ＲＮＡ结合，高度抑制ＤＮＡ、ＲＮＡ的合成。本品主要抑制ＤＮＡ修复过程中的最后一步，并抑制核糖体ＲＮＡ的加工，从而抑制癌细胞的增殖。在裸鼠移植乳癌实验中，本品静脉注射剂量为１５ｍｇ／ｋｇ时，可使７３％的肿瘤消退，其抗肿瘤作用较ＣＣＮＵ、ＡＣＮＵ为佳。适用于胶质细胞瘤、骨髓瘤、慢性髓性白血病、血小板增多。

【用法与用量】静脉给药：每次５０～９０ｍｇ／ｍ２，６～８周一次，加生理盐水或５％葡萄糖注射液１００～２５０ｍＬ静脉滴注，或加生理盐水或５％葡萄糖注射液２０～３０ｍＬ静脉注射。

【不良反应】

１．骨髓抑制较重，可见血小板、白细胞减少，贫血，偶有出血倾向。

２．可见食欲不振、恶心、呕吐，偶有便血、腹泻。

３．对肝肾功能可有影响。

４．偶有皮疹、色素沉着、毛囊炎等。

５．偶有乏力、发热、耳鸣、头晕和手指麻木。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．本品能引起严重的延迟性骨髓抑制，故在给药后６周内应每周检查血常规及肝肾功能。

２．放疗、化疗都可能增加本品的骨髓抑制作用。

３．本品不可皮下、肌内注射，不可与碱性药物、含有氨基的药物配伍。

司莫司汀Ｓｅｍｕｓｔｉｎｅ

其他名称：甲环亚硝脲，甲基－ＣＣＮＵ，Ｍｅ－ＣＣＮＵ。

【药代动力学】本品入血后迅速分解，口服１２０～２９０ｍｇ／ｍ２用１４Ｃ分别标记氯乙基部分及４－甲基环己基部分的本品１０ｍｉｎ后血浆中即可以测到两部分放射性物质，氯乙基部分６ｈ达峰浓度，环己基部分３ｈ达血药峰浓度。本品与血浆蛋白结合，存在肝肠循环，故口服３４ｈ后血中仍可测到放射性，代谢产物在血浆中浓度持续时间长，这可能是该药延迟性毒性的原因。给药３０ｍｉｎ即可在脑脊液中测到相当强的放射活性，为血浆中浓度的１５％～３０％。２４ｈ内约有４７％的标记物从尿中排泄，粪便排泄有５％，有１０％自呼吸道排出。

【作用与用途】本品为细胞周期非特异性药物，对处于Ｇ１～Ｓ边界或Ｓ早期的细胞最敏感，对Ｇ２期也有抑制作用。本品进入体内后其分子从氨甲酰胺键处断裂为两部分，一部分为氯乙胺部分，将氯解离形成乙烯碳正离子，发挥烃化作用，使ＤＮＡ链断裂，ＲＮＡ及蛋白质受到烃化，这与抗肿瘤作用有关；另一部分为氨甲酰基部分变为异氰酸酯，或再转化为氨甲酸，以发挥氨甲酰化作用，主要与蛋白质特别是其中的赖氨酸末端的氨基反应，这主要与骨髓毒性作用有关。氨甲酰化还破坏一些酶蛋白，使ＤＮＡ被破坏后难以修复，这有助于抗癌作用。本品与其他烷化剂并无交叉耐药性。本品疗效优于洛莫司汀，而毒性低，对晚期胃肠道恶性肿瘤、脑肿瘤、霍奇金淋巴瘤、恶性黑色素瘤、肺癌、乳腺癌、头颈部癌及子宫颈癌有效。

【用法与用量】口服：１５０～２００ｍｇ／ｍ２，６周１次，２～３次为１个疗程。

【不良反应】

１．白细胞、血小板及红细胞减少。

２．恶心、呕吐。

３．肝肾毒性少见。

【制剂与规格】胶囊剂：６０ｍｇ、８０ｍｇ。

【注意事项】肝损伤及造血功能不佳时应减量。【药物相互作用】选用本品进行化疗时应避免同时联合其他对骨髓抑制较强的药物。

福莫司汀Ｆｏｔｅｍｕｓｔｉｎｅ

其他名称：福泰氮芥，武活龙。

【药代动力学】静脉用药后，此药有较好的细胞膜穿透性及组织分布，能透过血－脑脊液屏障。在亚硝脲类药物中，其穿透力最强，但体内清除则较其他药慢。

【作用与用途】作用和卡莫司汀相似，在体内和ＤＮＡ酶作用，抑制ＤＮＡ和ＲＮＡ合成，毒性和致突变性低于卡莫司汀。对黑色素瘤疗效优于同类药物。动物实验表明其对啮齿动物腹腔接种Ｐ３８８和Ｌ１２１０所引起的白血病有效。对小鼠原发性肿瘤和转移性、网状细胞肿瘤Ｍ５０７６和大鼠瓦克癌肉瘤有效。本品还可用于中枢神经系统肿瘤、非小细胞肺癌、恶性淋巴瘤和肾癌等。

【用法与用量】静脉或动脉给药：１００ｍｇ／ｍ２，１次／周，间隔４～５周后，每３周１００ｍｇ／ｍ２以维持治疗。

【不良反应】

１．本品动脉注射易引起动脉炎。

２．迟发性、可逆性的白细胞减少，血小板减少，呈剂量限制性毒性。

３．恶心、呕吐。

４．罕见肝、肾毒性。

【制剂与规格】粉针剂：２０８ｍｇ。

【注意事项】

１．使用本品期间应定期检查血常规。

２．对黑色素瘤疗效优于卡莫司汀，但对耐卡莫司汀的肿瘤无效。

３．本品毒性比卡莫司汀低，因本品对细胞谷胱甘肽还原酶无抑制作用，而卡莫司汀则有此抑制作用。

牛磺莫司汀Ｔａｕｒｏｍｕｓｔｉｎｅ

其他名称：塔罗氮芥，Ｌｓ－２６６７，ＴＣＮＵ。

【作用与用途】本品是一种新水溶性亚硝脲类药。对各种培养的人体肿瘤，具有与卡莫司汀和洛莫司汀相似的活性，体内试验对瓦克癌肉瘤的治疗指标较卡莫司汀和洛莫司汀高出２～４倍。可用于肺癌、肾癌、乳腺癌、卵巢癌、恶性黑色素瘤、恶性神经胶质瘤和淋巴瘤等。

【用法与用量】口服：１３０ｍｇ／ｍ２，间歇５周。

【不良反应】骨髓毒性较卡莫司汀大，为剂量限量性，肝毒性较小。

【制剂与规格】片剂：２００ｍｇ。

【注意事项】应用时监测血常规。

哌啶亚硝脲Ｐｉｐ－ｎｉｔｒｏｓｏｕｒｅａ

其他名称：吡酮亚硝脲，葡糖亚硝脲，吡啶亚硝脲，ＮＳＣ－９５４６６，ＰＣ?ＮＵ。

【作用与用途】本品有强烷化作用及较弱的氨甲酰化作用。主要抗癌作用是通过与ＤＮＡ交联而引起。对多种鼠类肿瘤及人癌移植瘤有抑制作用。本品还可用于神经胶质瘤、神经母细胞瘤等。

【用法与用量】静脉滴注或颈动脉滴注：每次９０ｍｇ／ｍ２，每６周重复。

【不良反应】

１．骨髓抑制反应为限量性毒性，较其他亚硝脲类维持时间短。

２．中、重度恶心。

３．对肝、肾、肺功能影响较少。

【制剂与规格】片剂：２００ｍｇ。

【注意事项】应用时监测血常规。

链佐星Ｓｔｒｅｐｔｏｚｏｃｉｎ

其他名称：链脲霉素，链脲菌素，ＳＴＺ。

【药代动力学】静脉注射本品后，血浆中ｔ１／２α为５～１５ｍｉｎ，ｔ１／２β为３５ｍｉｎ。给药后３ｈ血浆中即找不到原形，代谢产物在用药后２４ｈ仍可在血浆中发现。ＳＴＺ很少进入脑脊液，而其代谢产物则很易进入，给药后２４ｈ脑脊液中浓度几乎与血浆浓度相等，给小鼠静脉注射后，肝肾中药物浓度最高。用药后４４ｈ内，经小便排泄６０％～７２％，其中１０％～２０％为原形，其余为代谢产物。

【作用与用途】本品可抑制细菌细胞和哺乳动物细胞ＤＮＡ的合成。主要用于胰岛细胞癌（Ｂ细胞或非Ｂ细胞癌），可使５０％～６０％的胰岛细胞癌患者达到缓解，与５－氟尿嘧啶（５－ＦＵ）合用，疗效可提高。对类癌肿瘤、霍奇金淋巴瘤、结肠癌及肝癌等有一定疗效。

【用法与用量】

１．静脉注射

１次／ｄ，每次５００ｍｇ／ｍ２，连用５ｄ，６周为１个疗程；或１次／周，初始２周，每周１０００ｍｇ／ｍ２，若无明显疗效及毒性，可逐渐加量，但不应超１５００ｍｇ／ｍ２，一般起效总量为２０００ｍｇ／ｍ２，疗效最佳总量为４０００ｍｇ／ｍ２。

２．动脉灌注治疗肝转移病时可采用肝动脉插管给药。

【不良反应】

１．胃肠道反应较严重，可引起恶心、呕吐、腹泻，可加重或引起十二指肠溃疡。

２．肾毒性为剂量限制性毒性，表现为肾小管、肾小球功能异常，出现蛋白尿、肾小管性酸中毒、尿毒症。

３．少见轻度葡萄糖不耐受，血葡萄糖升高；对转移性胰岛瘤的治疗可引起瘤中胰岛素的释放，治疗后２４ｈ内可出现低血糖昏迷。

４．偶见过敏反应及中枢神经症状。

５．另可有轻度肝功能损害，使肝药酶升高。

【制剂与规格】粉针剂：２００ｍｇ、１０００ｍｇ。

【注意事项】

１．本品不可皮下或肌内注射，静脉注射亦应缓慢、谨慎，防止漏至血管外。

２．应定期监测肝肾功能。

３．本品不宜用生理盐水或注射用水稀释，以免影响疗效。

【药物相互作用】与５－ＦＵ合用可提高对胰岛细胞癌的疗效。

氯佐星Ｃｈｌｏｒｏｚｏｔｏｃｉｎ

其他名称：氯脲菌素，吡葡亚硝脲，氯乙链脲菌素，ＮＳＣ－１７８２４８，ＤＣ?ＮＵ。

【作用与用途】本品是链佐星的相似化合物，但几乎无致糖尿作用。烷化作用比其他亚硝脲类高，而氨甲酰化作用最低。用于抗肿瘤，特别适用于胰岛细胞肉瘤。

【用法与用量】静脉注射：通常每６～７周一次，１５０ｍｇ／ｍ２。

【不良反应】与其他亚硝脲类相似，骨髓抑制比洛莫司汀低。曾有过引起正色性正红细胞性贫血及进行性肾衰竭的报道。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ。

【注意事项】同其他亚硝脲类药物。

Ⅲ．乙烯亚胺类

塞替派Ｔｈｉｏｔｅｐａ

其他名称：三胺硫磷，ＴＳＰＡ。

【药代动力学】本品不易从消化道吸收。注射后广泛分布在各组织内。１～４ｈ后血浆浓度下降９０％，２４～４８ｈ大部分药物通过肾脏排出。血浆蛋白结合率为１０％，主要和清蛋白、脂蛋白结合，对清蛋白亲和力最大。ｔ１／２约为３ｈ。

【作用与用途】本品为细胞周期非特异性药物，在生理条件下，形成不稳定的亚乙基亚胺基，具有较强的细胞毒作用。本品是多功能烷化剂，能抑制核酸的合成，与ＤＮＡ发生交叉联结，干扰ＤＮＡ和ＲＮＡ的功能，改变ＤＮＡ的功能，故也可引起突变。近年来证明本品对垂体促卵泡激素含量有影响。本品用于卵巢癌、乳腺癌。对肝癌、子宫颈癌、恶性黑色素瘤、甲状腺癌、食管癌、胃癌及结肠癌、直肠癌有一定疗效；膀胱内灌注治疗用于膀胱癌。

【用法与用量】

１．肌内或静脉注射每日６ｍｇ／ｍ２（０．２ｍｇ／ｋｇ），连用４ｄ，间隔２～７周重复，总量２００～３００ｍｇ为１个疗程。

２．腔内注射６０ｍｇ，１周后重复给药。

３．膀胱灌注６０ｍｇ溶于生理盐水３０～６０ｍＬ中，尿排空后经导管注入，保留２ｈ，每周１次，４周后改为每月１次，共１０次。

４．胸腹腔、心包注射１０～５０ｍｇ，每周１～２次，注射前尽量抽出积液。

５．肿瘤内注射单处或多处注射，不超过１０ｍｇ／次。

【不良反应】

１．白细胞及血小板下降。

２．食欲减退、恶心、呕吐、腹泻。

３．少数患者有发热、皮疹。

【制剂与规格】注射液：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】

１．使用本品应随诊监测血常规。

２．本品稀释后若出现混浊不可使用。

３．有严重肝肾功能损害和严重骨髓抑制者禁用。

【药物相互作用】

１．本品可增加血尿酸水平，为了控制高尿酸血症可给予别嘌醇。

２．与放疗同时应用时，应适当调整剂量。

３．与琥珀胆碱同时应用可使呼吸暂停延长，在接受塞替派治疗的患者，应用琥珀胆碱前必须测定血中假胆碱酯酶水平。

４．与尿激酶同时应用可增加塞替派治疗膀胱癌的疗效，因尿激酶为纤维蛋白溶酶原的活化剂，可增加药物在肿瘤组织中的浓度。

亚胺醌Ｓｏｌａｚｉｑｕｏｎｅ

其他名称：癌抑散，环胺醚醌，Ａ－１３９。

【作用与用途】本品的脂溶性较大，可透过血－脑屏障进入中枢神经系统，它和其他烷化剂一样具烷化及ＤＮＡ抑制作用。如醌核被还原，则可增强其烷化及交联作用。在乏氧细胞中，亚胺醌在ＮＡＤＰＨ酶系统还原的速率较在富氧细胞中迅速，因此它和丝裂霉素一样具有生物还原性烷化作用。此外，亚胺醌在体外与星状细胞瘤细胞一起培养，则该细胞的线粒体受损。用于网状细胞肉瘤、霍奇金淋巴瘤、淋巴肉瘤、乳腺癌、卵巢癌、慢性淋巴细胞性白血病及结肠癌。

【用法与用量】

１．静脉注射１０ｍｇ／ｄ，总量２００～４００ｍｇ为１个疗程。

２．口服剂量同上。

３．瘤内注射一次５～２０ｍｇ，以生理盐水稀释后用。

【不良反应】

１．骨髓抑制明显。

２．可有恶心、食欲下降。

３．局部有刺激作用，可引起栓塞性静脉炎。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ。片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．漏入皮下可致组织坏死。

２．注射液需现用新配。

卡波醌Ｃａｒｂｏｑｕｏｎｅ

其他名称：卡巴苯醌，ＣＱ，爱健宁，爱斯醌。

【作用与用途】本品具有与丝裂霉素相同的氨甲酸酯、乙撑亚胺环和醌型有效功能团，可视为丝裂霉素类似物。可抑制肿瘤细胞ＤＮＡ和ＲＮＡ的生物合成。适用于肺癌、恶性淋巴瘤、慢性骨髓性白血病。

【用法与用量】

１．静脉注射１ｍｇ／ｄ。

２．口服１～１．５ｍｇ／ｄ，分２～３次服用。

【不良反应】同塞替派。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｍｇ。粉针剂：１ｍｇ。

【注意事项】

１．肝肾功能不全者慎用。

２．有骨髓抑制者、对本品有严重过敏史者、水痘患者、孕妇和哺乳期妇女禁用。

三亚胺醌Ｔｒｉａｚｉｑｕｏｎｅ

其他名称：三乙撑亚胺苯醌，Ｂａｙｅｒ－３２３１，ＮＳＣ－２９２１５。

【药代动力学】口服吸收良好。

【作用与用途】本品由３个乙撑亚胺与苯醌连接而成。体外抗癌作用很强，能以很低的浓度杀灭癌细胞。主要作用于细胞核仁，使核仁蛋白质合成减少，亦可抑制糖酵解。本品对恶性淋巴瘤、霍奇金淋巴瘤、白血病、乳腺癌、卵巢癌、子宫颈癌等均有效。

【用法与用量】

１．口服０．５ｍｇ／ｄ，４～６个月为１个疗程。

２．静脉注射０．２ｍｇ／ｄ或隔日０．２ｍｇ，可依次递增，然后每４ｄ给予１ｍｇ，总量５～７ｍｇ。

【不良反应】

１．本品对造血系统有明显抑制作用，可使白细胞下降，但较短暂，亦可见血小板减少。

２．胃肠道反应不明显。

３．注射部位可有刺激，个别患者出现皮疹。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ。粉针剂：１ｍｇ。

【注意事项】本品注射刺激性大，有致敏作用。

Ⅳ．磺酸酯类

白消安Ｂｕｓｕｌｆａｎ

其他名称：二甲磺酸丁酯，ＢＳＦ，马利兰（Ｍｙｌｅｒａｎ）。

【药代动力学】易经胃肠道吸收，口服吸收良好。吸收后很快自血浆消失，反复给药可逐渐在体内蓄积。在体内水解为４－甲磺基氧丁醇，经环化作用变为４－羟呋喃等。代谢主要在肝内进行。ｔ１／２为２～３ｈ，代谢产物主要经肾脏排出。

【作用与用途】作用同氮芥，属双甲基磺酸酯类双功能烷化剂，为细胞周期非特异性药物。进入人体后磺酸酯基团的环状结构打开，通过与细胞ＤＮＡ内的鸟嘌呤起烷化作用而破坏ＤＮＡ的结构与功能。本品的细胞毒作用几乎完全表现在对造血功能的抑制上。主要用于慢性粒细胞白血病及真性红细胞增多症、骨髓纤维化等。

【用法与用量】

１．长期间歇性治疗成人４～６ｍｇ／ｄ，儿童０．０５ｍｇ／ｋｇ，白细胞减少至１０×１０９／Ｌ时停药，白细胞回升达到５０×１０９／Ｌ时，按上述剂量继续给药。

２．长期持续给药４～６ｍｇ／ｄ，口服至白细胞数为１０×１０９／Ｌ时，改为维持量２ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．长时间用药可引起骨髓再生障碍。

２．肺间质纤维化。

３．激素样作用。偶见男子乳房发育、艾迪生病、睾丸萎缩、阳痿、闭经。

４．轻度胃肠道反应。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ。

【注意事项】

１．慢性粒细胞性白血病有急性变时应停药。

２．急性白血病及再生障碍性贫血或其他出血性疾病禁用。

３．肾上腺功能不全者慎用。

【药物相互作用】因为服用本品可增加血及尿中尿酸水平，故对有痛风病史的患者或服用本品后尿酸增高的患者可用抗痛风药物。

Ⅴ．环氧乙烷类

二溴甘露醇Ｍｉｔｏｂｒｏｎｉｔｏｌ

其他名称：Ｄｉｂｒｏｍｏｍａｎｎｉｔｏｌ，ＤＢＭ。

【药代动力学】口服吸收迅速而完全，体内分布均匀。７０％在２４ｈ内以代谢产物的形式经尿排泄，部分经肝脏代谢。

【作用与用途】本品为糖类烷化剂，在体内释放氢溴酸后，形成双环氧乙烷化合物显效。具有抑制癌细胞分裂的作用。本品在许多方面表现为双功能烷化剂，但作用机制具有抗代谢药的某些特征。用于慢性粒细胞白血病疗效显著，对真性红细胞增多症疗效较好。

【用法与用量】口服：每日５～８ｍｇ／ｋｇ，分３次服。白细胞降至半数时开始减量，降至（１０～１５）×１０９／Ｌ时停药，待白细胞正常时停药观察；白细胞开始回升时，用小剂量维持，维持量为２００ｍｇ／ｄ或２００ｍｇ／周。

【不良反应】

１．骨髓抑制与剂量有关。

２．胃肠道反应较轻。

３．有轻度脱发及色素沉着。

【制剂与规格】胶囊剂：２５０ｍｇ。片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．肝肾功能不全及出血体质者禁用。

２．勿与细胞毒药物和Ｘ线照射并用。

３．用药期间应定期检查血常规。

二溴卫矛醇Ｍｉｔｏｌａｃｔｏｌ

其他名称：二溴脱氧己六醇，二溴去羟卫矛醇，ＤＢＤ。

【作用与用途】本品可影响ＤＮＡ、ＲＮＡ和蛋白质的合成。对慢性粒细胞白血病疗效显著，对真性红细胞增多症也有较好疗效，也可用于儿童急性淋巴细胞白血病、头颈部癌、黑色素瘤及恶性淋巴瘤。

【用法与用量】口服：２．５～３．５ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），共５～７周；或４～５ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），共１０～２０ｄ，每月重复。

【不良反应】

１．白细胞及血小板减少。

２．食欲减退、恶心、呕吐、腹泻。

３．呼吸困难、肝功能异常、瘙痒、眩晕、脱发、无尿、变态反应、肿瘤局部疼痛及出血等。

【制剂与规格】片剂：１２５ｍｇ、２５０ｍｇ。

【注意事项】监测血常规，肝功能异常者慎用。

去水卫矛醇Ｄｉａｎｈｙｄｒｏｄｕｌｃｉｔｏｌ

其他名称：环氧乳醇，二去水卫矛醇，卫康醇。

【药代动力学】本品起效快，而且能迅速进入脑组织，药物积聚于脑瘤中比脑质中多，在脑瘤中ｔ１／２为２０ｈ。

【作用与用途】本品为细胞周期性非特异性药物，对动物移植性肿瘤有广谱抗癌活性，尤其对小鼠Ｌ１２１０及瓦克癌肉瘤２５６更为敏感。对白血病Ｌ１２１０的疗效比二溴卫矛醇强３倍。去水卫矛醇对ＤＮＡ合成的抑制能力大于ＲＮＡ和蛋白质，能与ＲＮＡ形成交联，阻止细胞分裂，抗癌活性高，对慢性粒细胞白血病有较好的近期疗效，缓解率为８６％。可用于治疗脑瘤、卵巢癌、子宫颈癌、肺癌、胸部恶性肿瘤、多发性骨髓瘤、鼻咽癌等。

【用法与用量】

１．静脉注射每日２０～３５ｍｇ／ｍ２，连用５ｄ为１个疗程，疗程间隔５～６周。

２．静脉滴注１５０ｍｇ／ｍ２滴注１ｈ，２１ｄ后重复。对慢性粒细胞白血病，成人４０ｍｇ／次，小儿０．６～１ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ，用药５～７ｄ，２１ｄ后重复。病情缓解后，每月连用５ｄ作为维持治疗，维持用药半年以上，成人２５ｍｇ／ｄ，小儿每日０．３～０．５ｍｇ／ｋｇ。对实体癌，用法用量同上。

３．胸腔内注射每周１次，０．１ｇ／次。

【不良反应】主要为白细胞及血小板减少。此外尚有食欲减退、呕吐、恶心、稀便、头昏、全身乏力等反应。

【制剂与规格】粉针剂：２５ｍｇ、４０ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】静脉注射或静脉滴注时避免本品漏出血管。

哌泊溴烷Ｐｉｐｏｂｒｏｍａｎ

其他名称：溴丙哌嗪，哌双溴丙酰，Ｖｅｒｃｙｔｅ，ＮＳＣ－２５１５４。

【作用与用途】本品为一种通过烷化而产生抗癌作用的药物。用于治疗真性红细胞增多症，以及对放射治疗和白消安产生抗药性的慢性粒细胞白血病。

【用法与用量】口服：每日１～１．５ｍｇ／ｋｇ，根据患者反应，渐增至３ｍｇ／ｋｇ。对真性红细胞增多症，维持量为０．１～０．２ｍｇ／ｋｇ；对慢性粒细胞白血病，维持量为７～１７．５ｍｇ／ｄ。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【不良反应】可出现迟发骨髓抑制，较高剂量时可出现贫血，同时伴有白细胞减少、血小板减少和溶血性贫血。

【注意事项】在治疗初期，应隔日测定白细胞和血小板数，白细胞数低于３×１０９／Ｌ或血小板数低于１．５×１０１１／Ｌ则应停药。

Ⅵ．甲基化剂

丙卡巴肼Ｐｒｏｃａｒｂａｚｉｎｅ

其他名称：甲基苄肼，ＮＳＣ－７７２１３。

【药代动力学】口服易吸收，能通过血－脑脊液屏障，ｔ１／２为１０ｍｉｎ。

【作用与用途】本品为周期性非特异性药物，具有多种生物效应，如抑制有丝分裂，使染色体排列紊乱，致畸，致癌，免疫抑制及细胞毒作用。它可抑制细胞有丝分裂，分裂间期Ｇ１～Ｇ０延长。在有氧条件下，通过自身氧化生成过氧化氢等，羟基与ＤＮＡ链作用，产生拟射线样作用，其代谢产物可抑制ＤＮＡ、ＲＮＡ及蛋白质的合成。本品与其他抗肿瘤药物之间无明显的交叉耐药性。主要用于治疗霍奇金淋巴瘤、原淋巴细胞淋巴瘤，对网织细胞肉瘤、真性红细胞增多症、慢性粒细胞白血病、巨球蛋白血症、肺癌、脑瘤、多发性骨髓瘤亦有一定疗效。

【用法与用量】

１．口服开始每日１００ｍｇ／ｍ２，以后增至１５０～２００ｍｇ／ｍ２，维持量为５０～１００ｍｇ／ｍ２。

２．静脉注射２～７ｍｇ／ｋｇ，从低剂量开始，１个疗程总剂量为７～１０ｇ。

【不良反应】

１．恶心、呕吐。

２．白细胞及血小板减少，出现较晚。

３．头晕、失眠、感觉异常。

４．肝功能损害、皮炎、脱发、溶血性贫血。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。粉针剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．定期监测肝肾功能。肝肾功能不全、糖尿病、严重感染、近期经过放疗或抗癌药治疗者应减量。

２．孕妇与哺乳期妇女，应慎重给药。

３．用药期间不宜饮酒，以免加重药物不良反应。

【药物相互作用】

１．不宜与丙米嗪、胍乙啶、利血平等并用，以免增加其降压作用。

２．本品可增加巴比妥、麻醉药（如硫喷妥钠）及抗组胺类药的作用。

３．与箭毒并用，增加肌肉松弛作用，可致呼吸困难。

４．与降糖药合用可增强降血糖药的作用，应尽量避免与其合用。

达卡巴嗪Ｄａｃａｒｂａｚｉｎｅ

其他名称：氮烯咪胺，甲氮咪胺，抗黑瘤素，ＤＴＩＣ。

【药代动力学】口服吸收不完全，个体差异很大。静脉给药后在肝中通过Ｎ－去甲基作用成为单甲基形式，然后代谢成为５－氨基咪唑－４－酰胺（ＡＩＣ）和重氮甲烷。活性的碳正离子是从重氮甲烷中形成的。呈双相消除，ｔ１／２α和ｔ１／２β分别为１９ｍｉｎ、５ｈ。它很快由肾小管分泌而排出。在６ｈ内大约４０％以原形排出，尿中主要的代谢产物是ＡＩＣ。

【作用与用途】本品具有抗肿瘤作用，由于它是一种嘌呤类生物合成的前体，能干扰嘌呤的生物合成；进入体内后，在肝脏微粒体中，去甲基形成单甲基化合物，具有直接细胞毒作用。主要作用于Ｇ２期。抑制嘌呤、ＲＮＡ和蛋白质的合成，也影响ＤＮＡ的合成。故也被认为是一种烷化剂类抗肿瘤药。主要用于治疗黑色素瘤，也可用于治疗霍奇金淋巴瘤；对软组织肉瘤、脑瘤、肺癌及儿童神经母细胞瘤等有一定疗效。

【用法与用量】静脉注射或静脉滴注：每日２～４．５ｍｇ／ｋｇ，共１０ｄ，２８ｄ后重复给药；单次大剂量每次６５０～１４５０ｍｇ／ｍ２，每４～６周一次。

【不良反应】

１．恶心、呕吐。

２．鼻塞、鼻溢液、颜面潮红、肌痛、发热等。

３．白细胞及血小板减少。

４．肝药酶可短暂升高。

【制剂与规格】粉针剂：２００ｍｇ。

【注意事项】

１．注射时应防止药液外漏，以免引起局部皮肤溃烂和坏死。

２．注射速度不宜太快，一般应大于２０ｍｉｎ，否则可引起局部疼痛。

３．药物溶解后在室温下可保存８ｈ，在４℃冰箱内可保存７２ｈ。

【药物相互作用】本品与其他有骨髓抑制的药物或放射联合应用时，应减少本品的剂量。

六甲蜜胺Ａｌｔｒｅｔａｍｉｎｅ

其他名称：六甲三聚氰胺，六甲嘧胺，六甲密胺，ＨＭＭ。

【药代动力学】本品在体内需经肝脏Ｐ４５０酶活化后，发挥细胞毒效应。口服ｔｍａｘ为２～３ｈ，ｔ１／２为１３ｈ，主要代谢物经尿排出。

【作用与用途】本品为嘧啶类抗代谢药物，主要抑制二氢叶酸还原酶，干扰叶酸代谢，选择性抑制ＤＮＡ、ＲＮＡ和蛋白质的合成。为周期特异性药，与烷化剂无交叉耐药。用于肺癌、恶性淋巴瘤、卵巢癌、乳腺癌、头颈部癌及消化道肿瘤。

【用法与用量】口服：每日１０～１２ｍｇ／ｋｇ，分４次服，２１ｄ为１个疗程；或每日８ｍｇ／ｋｇ，９０ｄ为１个疗程。

【不良反应】

１．恶心、呕吐。

２．白细胞下降，偶有血小板下降。

３．长期服用对中枢神经及周围神经有一定影响。

【制剂与规格】片剂：８０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】饭后１ｈ服药可减少胃肠道反应。

【药物相互作用】

１．与单胺氧化酶抑制药、抗抑郁药合用可导致严重的直立性低血压，应慎用。

２．与甲氧氯普胺合用可致肌张力障碍。

３．与维生素Ｂ６同时使用，可减轻周围神经毒性。

三甲密醇Ｔｒｉｍｅｌａｍｏｌ

【药代动力学】本品亲脂性较低，在脑内浓度较低，神经毒性亦低。

【作用与用途】本品为六甲蜜胺的有效代谢物，在体内无须代谢激活，对小鼠ＰＣ６浆细胞瘤及异种移植的Ｐ２４６人肺癌株有明显活性，但不稳定，易聚合。主要用于卵巢癌。

【用法与用量】静脉注射：８００ｍｇ／ｍ２，连用３ｄ，间隔３周后重复。

【不良反应】主要为骨髓抑制，大剂量可产生恶心、呕吐。

【注意事项】

１．定期检查血常规。

２．严重骨髓抑制者应停药。

【制剂与规格】注射剂：２００ｍｇ、１０００ｍｇ。

【药物相互作用】同六甲蜜胺。

替莫唑胺Ｔｅｍｏｚｏｌｏｍｉｄｅ

其他名称：泰道（ＴＥＭＯＤＡＬ），蒂清。

【药代动力学】口服后可被迅速完全吸收，约１ｈ后血药浓度达峰值。食物可降低本品吸收的速率和程度。血浆蛋白结合率较低，约为１５％。在生理ｐＨ环境下自然水解为活性物５－（３－甲基三嗪－１－）咪唑－４－酰胺（ＭＴＩＣ）和替莫唑胺酸性代谢物。ＭＴＩＣ进一步水解为５－氨基咪唑－４－酰胺（ＡＩＣ）和甲肼，ＡＩＣ为嘌呤及核酸生物合成的中间体，甲肼则被认为是活性烷基化物。本品消除迅速，平均ｔ１／２为１．８ｈ，在治疗剂量范围内药代动力学呈线性。总清除率为５．５Ｌ／（ｍ２·ｈ）。

【作用与用途】本品为咪唑并四嗪类具有抗肿瘤活性的烷化剂。在生理ｐＨ条件下迅速水解为活性代谢物ＭＴＩＣ，其细胞毒作用主要表现为ＤＮＡ分子上鸟嘌呤第６位氧原子上的烷基化及第７位氮原子的烷基化。用于常规治疗后复发的恶性胶质瘤，也是治疗转移性黑色素瘤的一线用药。

【用法与用量】口服：１５０ｍｇ／ｍ２，１次／ｄ，连用５ｄ，２８ｄ为一周期，第２周期可升至２００ｍｇ／ｍ２，治疗可一直持续至病情进展，最长２年。应空腹或至少在餐前１ｈ服用。胶囊不可打开或咀嚼，应伴水整个吞服。

【不良反应】

１．常见恶心、呕吐。

２．可见疲劳、便秘、头痛、厌食、腹泻、皮疹、发热、嗜睡。

３．少见腹痛、疼痛、眩晕、不适、呼吸困难、脱发、寒战、瘙痒、消化不良、味觉异常、感觉异常及瘀斑。

４．有血液学毒性（中性粒细胞、血小板减少），为剂量限制性毒性。

５．罕有过敏、多形红斑。

【制剂与规格】胶囊剂：２０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．对于伴有严重（３～４级）呕吐者，在治疗前可给予止吐治疗。

２．对于严重肝肾功能不全的患者，不必降低用量，但应用时需倍加小心。

３．对替莫唑胺胶囊或达卡巴嗪过敏者禁用。

４．孕妇、严重骨髓抑制者禁用。

【药物相互作用】

１．与其他可导致骨髓抑制的药物联合应用时骨髓抑制可能加重。

２．同时服用雷尼替丁或食物对本品吸收程度的影响无临床意义。

３．同时服用地塞米松、丙氯拉嗪、苯妥英钠、卡马西平、昂丹司琼、Ｈ２受体拮抗剂或苯巴比妥等，不影响本品的清除。

４．同时服用丙戊酸，本品清除率轻度降低。

Ⅶ．酰化剂

雷佐生Ｒａｚｏｘａｎｅ

其他名称：丙亚胺，丙二胺亚胺，亚胺－１５９，ＩＣＲＦ－１５９。

【作用与用途】本品具有双内酰亚胺结构，能与核酸和蛋白质中的氨基、巯基发生酰化作用，属细胞周期特异性药物，主要抑制增殖细胞Ｇ２期进入Ｍ期，还能抑制肿瘤边缘血管的发生，有防止肿瘤转移的作用。本品还能增强放疗的效果。用于急性单核细胞性白血病、恶性网状细胞增多症及红白血病疗效较好；对胃癌、肺癌、肝癌、软组织肉瘤术后预防远处转移有一定作用。

【用法与用量】口服：２５～５０ｍｇ／次，３次／ｄ，２～４周为１个疗程。用于防止转移时２５ｍｇ／ｄ，用４ｄ停３ｄ，或２５～５０ｍｇ／次，２次／周，可较长时间服用。

【不良反应】

１．白细胞及血小板数减少。

２．恶心、食欲减退，剂量大时可有呕吐。

３．脱发，偶见肝功能损伤。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】肝肾功能不全者慎用。

乙亚胺ＥｔｈｙｌｅｎｅｄｉａｍｉｎｅＴｅｔｒａａｃｅｔｙｌｉｍｉｄｅ

其他名称：亚胺－１５４，抗癌１６１，乙二胺亚胺，ＩＣＲＦ－１５４。

【作用与用途】作用与雷佐生相似。用于恶性淋巴瘤、头颈部肿瘤、软组织肉瘤等。

【用法与用量】口服：６～８ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），分２～３次服，１个月为１个疗程。

【不良反应】白细胞减少、乏力、头晕、消化道反应。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．肝肾功能不全者、胃及十二指肠溃疡患者、哺乳期妇女禁用。

２．年老体弱者及儿童慎用。

乙双吗啉Ｂｉｍｏｌａｎｅ

其他名称：乙亚胺吗啉碱，ＡＴ－１７２７。

【作用与用途】本品对多种实验性肿瘤有明显疗效，与化疗、放疗合用有增效作用。对恶性淋巴瘤、肺癌、卵巢癌、外阴癌和乳腺癌有一定疗效，与放疗合用效果更好；对银屑病、葡萄膜炎及交感性眼炎疗效亦佳；对扁平疣也有一定疗效。

【用法与用量】

１．恶性肿瘤４００ｍｇ／次，３～４次／ｄ，口服，１０～１４ｄ为１个疗程。

２．银屑病２００ｍｇ／次，３～４次／ｄ，连续服用至痊愈，尚需巩固治疗。

３．眼病４００ｍｇ／次，３次／ｄ，７ｄ为１个疗程，停药１周后，可继续使用，痊愈后也需巩固治疗。

【不良反应】少见白细胞下降。每日量超过１．２ｇ时，可有食欲不振和恶心等。

【制剂与规格】胶囊剂：２００ｍｇ。

【注意事项】

１．肝肾功能不全及溃疡病者慎用。

２．孕妇及哺乳期妇女禁用。

（二）对ＤＮＡ起炔化作用的药物

Ⅰ．抗生素

丝裂霉素Ｍｉｔｏｍｙｃｉｎ

其他名称：自力霉素，丝裂霉素Ｃ，ＭＭＣ。

【药代动力学】本品主要在肝脏中生物转化，不能透过血－脑脊液屏障。ｔ１／２α为５～１０ｍｉｎ，ｔ１／２β为５０ｍｉｎ，主要通过肾脏排泄。

【作用与用途】本品为细胞周期非特异性药物。对肿瘤细胞的Ｇ１期，特别是晚Ｇ１期及早Ｓ期最敏感，在组织中经酶活化后，它的作用似烷化剂，可与ＤＮＡ交联，抑制ＤＮＡ合成，对ＲＮＡ及蛋白质的合成也有一定的抑制作用。本品对肺癌、胃癌、乳腺癌有效；对肝癌、胰腺癌、结肠癌、直肠癌、食管癌、贲门癌、子宫颈癌、卵巢癌及绒毛膜上皮癌也有效；对皮肤癌性溃疡及癌性积液、恶性淋巴瘤有较好疗效。

【用法与用量】

１．静脉注射４～６ｍｇ／次，用生理盐水２０～４０ｍＬ溶解，１～２次／周，使用４０～６０ｍｇ为１个疗程；或１６～３０ｍｇ，２～３周一次，也可１０ｍｇ，１次／周。

２．动脉注射剂量同静脉。

３．腔内注射４～１０ｍｇ，５～７ｄ一次，４～６次为１个疗程。

４．膀胱注射剂量同腔内注射。

５．口服２～６ｍｇ／ｄ，总量１００～１５０ｍｇ为１个疗程。

６．局部湿敷先除去腐肉及清洗创面，以２～４ｍｇ溶于１０～２０ｍＬ生理盐水或蒸馏水中，进行湿敷，１次／ｄ，１０～２０次为１个疗程。

【不良反应】

１．白细胞及血小板减少。

２．食欲不振、恶心、呕吐、腹泻。

３．少见肝肾功能障碍。

４．口腔炎、乏力、脱发等。

５．膀胱灌注可引起膀胱炎及血尿。胸腔灌注可引起轻度“化学性”胸膜炎。

【制剂与规格】粉针剂：２ｍｇ、１０ｍｇ。片剂：１ｍｇ。

【注意事项】

１．本品漏至血管外，可引起局部组织坏死。

２．溶解后应在４～６ｈ用完。

３．用药期间注意监测血常规及肝功能。

【药物相互作用】本品与阿霉素同时应用可增加心脏毒性，建议阿霉素的总量限制在按体表面积４５０ｍｇ／ｍ２以下。

博来霉素Ｂｌｅｏｍｙｃｉｎ

其他名称：争光霉素，ＢＬＭ，Ｂｌｅｎｏｘａｎｅ。

【药代动力学】口服无效，需经肌内或静脉注射。注射给药后，在血中消失较快，广泛分布到肝、脾、肾等各组织中，尤以皮肤和肺较多，部分药物可透过血－脑脊液屏障。在体内清除呈双相，静脉滴注后ｔ１／２α和ｔ１／２β分别为１．３ｈ和８．９ｈ，快速静脉注射后ｔ１／２α和ｔ１／２β分别为２４ｍｉｎ和４ｈ，３岁以下小儿ｔ１／２α和ｔ１／２β为５４ｍｉｎ和３ｈ。主要经肾排泄。

【作用与用途】本品属碱性糖肽类抗癌抗生素，抗瘤谱广。主要抑制胸腺嘧啶核苷掺入ＤＮＡ，与ＤＮＡ结合使之破坏分解，作用于增殖细胞周期的Ｓ期。用于皮肤癌，头颈部、食管、肺、宫颈、阴茎的鳞癌，恶性淋巴瘤；对脑瘤、甲状腺癌、恶性黑色素瘤、睾丸肿瘤、纤维肉瘤有一定疗效；对寻常疣、银屑病亦有效。

【用法与用量】肌内、静脉或动脉注射：成人一次１５ｍｇ，１次／ｄ或每周２～３次，总量不超过４００ｍｇ；小儿每次１０ｍｇ／ｍ２。

【不良反应】恶心、呕吐、发热、皮肤色素沉着或角化增厚、皮炎、皮疹，还可引起肺炎样变或肺纤维化。

【制剂与规格】粉针剂：１５ｍｇ、３０ｍｇ。

【注意事项】治疗期间避免日晒。

【药物相互作用】

１．与其他抗癌药物或与放疗联合使用时，可能会增加肺部不良反应。

２．与头颈部放疗联合治疗恶性肿瘤时，可增加口腔炎、口角炎的发生机会。

平阳霉素ＢｌｅｏｍｙｃｉｎＡ５

其他名称：争光霉素Ａ５，Ｐｉｎｇｙａｎｇｍｙｃｉｎ，ＰＹＭ。

【药代动力学】口服无效，静脉注射后３０ｍｉｎ血药浓度达高峰，广泛分布于全身各组织，以肝、脾、肾、肺中较多，部分进入脑脊液，主要由肾排出，２４ｈ由尿排出５０％左右。给接种艾氏腹水癌的荷癌小白鼠注射本品，测定了肾、胃、肺、肝、肌肉、血、肿瘤、脾、心和骨中的药物浓度，发现除肾脏外，肿瘤中药物浓度最高，瘤血比达到４∶１。

【作用与用途】本品是由平阳链霉菌（Ｓｔｒｅｐｔｏｍｙｃｅｓｐｉｎｇｙａｎｇｅｎｓｉｓｎ．ｓ．ｐ）产生的博来霉素类抗肿瘤抗生素，能抑制癌细胞ＤＮＡ的合成和切断ＤＮＡ链，影响癌细胞代谢功能，促进癌细胞变性、坏死。对培养的多种癌细胞均有较强的杀灭作用；对大鼠皮下接种的瓦克癌肉瘤２５６、小鼠肉瘤１８０、肉瘤３７及肝癌和黑色素瘤都有明显的抑制作用；对小鼠皮下接种的结肠癌Ｃ２０、食管癌ＳＧＡ７３和Ｌｅｗｉｓ肺癌的抗肿瘤作用强于丝裂霉素和博来霉素Ａ２。本品为细胞周期非特异性药物，对机体的免疫功能和造血功能无明显影响；对头颈部鳞癌、恶性淋巴瘤有显著疗效，对乳腺癌、子宫颈癌、食管癌、鼻咽癌有效；对肺癌也有一定疗效。对造血系统及免疫功能无明显损害。

【用法与用量】静脉注射、肌内注射、动脉注射、肿瘤内注射均可。使用前用生理盐水溶解，１０ｍｇ／次，隔日１次，１个疗程总量为２００～３００ｍｇ。

【不良反应】发热、胃肠道反应、皮肤反应、脱发、肢端麻木、口腔炎及肺纤维化。

【制剂与规格】粉针剂：８ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】

１．用药期间要观察对肺部的毒性作用。

２．年老体弱有肺部疾病者慎用。

培洛霉素Ｐｅｐｌｏｍｙｃｉｎ

其他名称：匹来霉素，哌来霉素，ＰＬＭ。

【药代动力学】静脉注射后，约１５ｍｉｎ达血药峰浓度。在血中消失较快，广泛分布于肝、脾、肾等各组织中，尤以皮肤和肺较多。除皮肤和肺以外，本品在其他正常组织中均很快失活。主要经肾排泄，给药８ｈ后可排出给药量的７０％～８５％。肾功能不全患者对本品的排泄减慢，故本品

ｔ１／２延长。

【作用与用途】本品是博来霉素的衍生物，在体外可抑制多种癌细胞增殖，在体内对多种小鼠移植性肿瘤和诱发肿瘤及狗自发性淋巴肉瘤有抗肿瘤作用。作用机制是通过裂解ＤＮＡ而抑制肿瘤细胞ＤＮＡ的合成。本品抗瘤活性是博来霉素的２倍，肺毒性较博来霉素小。适用于皮肤癌、头颈部癌、恶性淋巴瘤、肺癌（鳞状细胞癌）、食管癌、阴茎癌等。

【用法与用量】肌内注射、静脉注射或动脉注射：５～１０ｍｇ／次，２～３次／周，总量１５０～２００ｍｇ。亦可胸腔注射或局部注射。

【不良反应】

１．长期使用可致间质性肺炎、肺纤维化。

２．食欲不振、吞咽困难、恶心、呕吐、腹泻等。

３．常见剂量依赖性发热。

４．可见轻微骨髓抑制。

５．过敏反应主要表现为皮疹等。

６．可见皮肤硬化、肥厚、色素沉着、指甲变色脱落、脱发、口腔炎、口角炎等。

７．偶可见肝功能障碍。

８．偶见红细胞与白细胞减少、贫血等。

９．偶见尿频、膀胱炎等。

１０．偶见倦怠感、头痛、头重感等。

１１．偶见肌内注射部位的硬结、疼痛等。

【制剂与规格】粉针剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】

１．有肺部疾病或肺部疾病史、肝肾功能不全、心脏病、曾接受过或正在接受胸部放射线治疗及水痘患者慎用。

２．对于曾使用过博来霉素的患者，在使用本品时，应考虑毒性相加，需慎用。

３．需充分注意感染的发生或恶化。

４．用药期间应随访检查胸部Ｘ线、肺功能、血常规及肝肾功能。

５．出现过敏反应，应中止给药。

【药物相互作用】

１．本品胃肠道反应明显，故合用会影响经胃肠道吸收的药物。

２．与顺铂合用，可增加肾毒性。

３．与其他抗恶性肿瘤药、放疗合用，可能加剧肺部不良反应等。

４．对头颈部肿瘤放疗时使用本品，可能加剧口内炎症。

净司他丁Ｚｉｎｏｓｔａｔｉｎ

其他名称：新制癌素，新制癌菌素，Ｎｅｏｃａｒｚｉｎｏｓｔａｔｉｎ。

【作用与用途】净司他丁分子包括两部分：一是由１０９个氨基酸组成的肽链；二是发色团，是其活性部位，属烯二炔类。其作用机制是与ＤＮＡ结合，抑制ＤＮＡ的合成。对急性白血病、单核细胞白血病、胰腺癌、胃癌、上颌窦癌、妇科癌症及皮肤癌有一定疗效。

【用法与用量】

１．静脉或动脉滴注治疗急性白血病一般每日４～６ｍｇ／ｋｇ；治疗其他肿瘤一般３ｍｇ／ｄ，溶于５％葡萄糖注射液５００ｍＬ中。４～５ｄ为１个疗程。

２．局部用药可用其适当浓度的药棉、药纱布及软膏等。

【不良反应】有骨髓抑制、胃肠道反应、肝肾功能损害等。偶见过敏性休克。

【制剂与规格】粉针剂：３ｍｇ。

【注意事项】

１．监测血常规，肝肾功能异常者慎用。

２．对本品严重过敏者、重症甲状腺疾病患者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

净司他丁斯酯ＺｉｎｏｓｔａｔｉｎＳｔｉｍａｌａｍｅｒ

其他名称：净司他丁替马拉美。

【作用与用途】本品为净司他丁与苯乙烯－马来酸酐共聚物形成的结合物，其抗肿瘤作用主要是使ＤＮＡ链断裂和被抑制。本品对体外神经胶质瘤细胞呈浓度－时间依赖性杀伤作用，比其他抗肿瘤药的效率强１０～１０００倍，而对正常细胞的毒性小，对培养的瘤细胞达到有效杀细胞活性所需暴露时间短于其他药物，具有免疫调节作用，能诱导ＩＦＮ－γ的活性，增强机体对肿瘤的非特异性免疫力。本品具有肿瘤靶向性，其靶向性机制之一是增加渗透性滞留作用。用于治疗肝癌。

【用法与用量】肝动脉内注射：使用时配制成１ｍｇ／ｍＬ的混悬液，通过动脉导管给药，单次剂量为４～６ｍｇ，根据病情在４周后可给第２次剂量６ｍｇ。

【不良反应】

１．发热、厌食、恶心、呕吐及肝功能异常。

２．本品的混悬液注射渗漏时可发生栓塞，仅用于肝动脉内给药。

３．对光敏感，故应冷藏，油混悬液配制后应在２ｄ内使用完。

【制剂与规格】粉针剂：４ｍｇ、６ｍｇ。

【注意事项】

１．用药期间注意监测血常规。

２．肝肾功能异常者慎用。

哌嗪双酮Ｐｉｐｅｒａｚｉｎｅｄｉｏｎｅ

其他名称：双哌嗪二酮，５３９Ａ，ＮＳＣ－１３５７５８。

【作用与用途】本品抑制ＤＮＡ合成。临床试用于急性粒细胞白血病、急性淋巴细胞白血病、淋巴瘤、前列腺癌、胃癌、横纹肌肉瘤等。与其他烷化剂如氮芥等有部分交叉耐药性，能增加放射线对实验肿瘤的疗效。

【用法与用量】静脉滴注或静脉注射：一次１２～１５ｍｇ／ｍ２，每３～４周一次。

【不良反应】恶心、呕吐、白细胞减少、血小板降低、暂时性肝功能及凝血功能轻度异常。

【制剂与规格】注射剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．用药期间注意监测血常规。

２．肝功能异常者慎用。

Ⅱ．植物碱

野百合碱Ｍｏｎｏｃｒｏｔａｌｉｎｅ

其他名称：农吉利甲素，农吉利碱，可洛他林。

【药代动力学】本品注射后主要分布于肝、肾和胃，在肝脏中存留时间较长，故肝毒性亦大。

【作用与用途】本品属双稠吡咯啶生物碱，通过对癌细胞ＤＮＡ发生烃化而起抗癌作用。主要用于局部，外用对皮肤鳞癌和基底细胞癌疗效较佳，局部注射用于子宫颈癌、阴茎癌。

【用法与用量】

１．肿瘤基底部注射５０ｍｇ／次，１次／ｄ。

２．外敷用其粉剂，１５～８０ｍｇ／ｄ，总量０．７５～１．５ｍｇ为１个疗程。

【不良反应】本品全身用药毒性较大，主要为肝脏损害，其他尚有胃肠道反应、骨髓抑制和泌尿道刺激。局部用药毒性较轻。

【制剂与规格】注射液：５０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】密闭，避光保存。

（三）直接破坏ＤＮＡ的金属化合物

顺铂Ｃｉｓｐｌａｔｉｎ

其他名称：顺氯氨铂，二氯二氨铂，ＤＤＰ，诺欣。

【药代动力学】静脉注射、动脉给药或腔内注射吸收均极迅速。注射后广泛分布于肝、肾、前列腺、膀胱、卵巢，亦可达胸、腹腔，极少通过血－脑脊液屏障。ｔ１／２＞２ｄ，若并用利尿药，ｔ１／２可明显缩短。本品主要由肾排泄，通过肾小球过滤或部分由肾小管分泌，用药后９６ｈ内２５％～４５％由尿排出。腹腔内注射后腔内器官浓度为静脉给药的２．５～８倍。

【作用与用途】本品为铂的金属络合物，作用似烷化剂，主要作用靶点为ＤＮＡ，作用于ＤＮＡ链间及链内，交联形成复合物，干扰ＤＮＡ复制，或与核蛋白及胞浆蛋白结合，属周期非特异性药。本品对卵巢癌及睾丸癌疗效显著；对头颈部癌、软组织肉瘤、恶性淋巴瘤效果较好；对肺癌、食管癌、肾细胞癌、霍奇金淋巴瘤、膀胱癌、子宫颈癌及前列腺癌有一定疗效。

【用法与用量】

１．静脉注射每次５０～１２０ｍｇ／ｍ２，每３～４周一次；或１５～２０ｍｇ／ｍ２，１次／ｄ，连用５ｄ，隔１～２周重复。

２．动脉注射剂量同静脉注射。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、食欲不振、腹泻。

２．肾功能及听力损害，反应与用药量有关。

３．白细胞减少。

４．少数患者出现神经系统疾病、味觉丧失及癫痫发作。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【注意事项】

１．用药时应给予足够的水化剂和利尿药。

２．用药期间应检查血肌酐、尿素氮，并观察听力变化。

【药物相互作用】

１．氨基糖苷类抗生素、两性霉素Ｂ或头孢噻吩等与本品并用，有肾毒性叠加作用。

２．甲氨蝶呤（ＭＴＸ）及博来霉素主要由肾脏排泄，本品所致的肾损害会延缓上述两种药物的排泄，导致毒性增加。

３．丙磺舒与本品并用时，可致高尿酸血症。

４．氯霉素、呋塞米或依他尼酸可增加本品耳毒性。

５．抗组胺药可掩盖本品所致的耳鸣、眩晕等症状。

威力顺铂ＩＡＣｉｓｐｌａｔｉｎ－ＥｂｅｗｅＩＡ

其他名称：动脉灌注用顺铂。

【药代动力学】同顺铂。

【作用与用途】本品是专门为增加动脉内灌注化疗疗效的药物，动脉内应用顺铂疗效较静脉内高２～４倍。适用于头颈部肿瘤、对放射治疗不敏感的肿瘤（腺癌、肉瘤等）。

【用法与用量】颈动脉灌注：５０ｍｇ，１次／ｄ，共３ｄ。治疗舌及口腔癌，一次３０ｍｇ，隔日１次，１１ｄ内总量为１８０ｍｇ；或在１１ｄ内，表柔比星动脉灌注１００ｍｇ，威力顺铂ＩＡ１２０ｍｇ。

【不良反应】同顺铂，但毒性较低。

【制剂与规格】注射液：２０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】同顺铂。

【药物相互作用】同顺铂。

卡铂Ｃａｒｂｏｐｌａｔｉｎ

其他名称：碳铂，ＣＢＤＣＡ，伯尔定，铂尔定（Ｐａｒａｐｌａｔｉｎ）。

【药代动力学】本品在体内与血浆蛋白结合较少，呈二室开放模型，主要经肾脏排泄。在人血浆中ｔ１／２较长，为２９ｈ。给予患者静脉滴注２０～５２０ｍｇ／ｍ２，２４ｈ尿中排出铂６７％。如为一次注射（１１～９９ｍｇ／ｍ２），２４ｈ排出铂平均值为５４％。

【作用与用途】本品为周期非特异性抗癌药，直接作用于ＤＮＡ，主要与细胞ＤＮＡ的链间及链内交联，破坏ＤＮＡ而抑制肿瘤生长。本品用于头颈部肿瘤、睾丸肿瘤、卵巢癌、子宫颈癌、恶性淋巴瘤及食管癌等。

【用法与用量】静脉滴注：３００～４００ｍｇ／ｍ２，３～４周给药一次。

【不良反应】

１．白细胞及血小板数下降，尤其血小板下降明显。

２．恶心、呕吐较轻。

【制剂与规格】注射液：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．不需水化。

２．定期检查血常规。

【药物相互作用】

１．尽量避免与可能损害肾功能的药物如氨基糖苷类抗生素同时使用。

２．与其他抗癌药联合应用时，应注意适当降低剂量。

３．本品应避免与铝化合物接触，也不宜与其他药物混合滴注。

环硫铂ＳｕｌｆａｔｏｄｉａｍｉｎｏＣｙｃｌｏｈｅｘａｎｅＰｌａｔｉｎｕｍ

其他名称：硫酸根二氨基环己烷合铂，环己二胺硫酸铂，ＳＨＰ。

【药代动力学】与顺铂相比肾毒性较轻，用３Ｈ－ＳＨＰ进行小鼠体内代谢试验发现，ＳＨＰ进入体内后很快吸收，分布于全身器官及组织中，主要由尿排出。

【作用与用途】本品为第二代铂配位抗肿瘤药，为铂的络合物，属细胞周期非特异性药物。它对多种动物移植瘤有明显抑制作用，如小鼠Ｓ１８０、大鼠瓦克癌肉瘤２５６、Ｌｅｗｉｓ肺癌等；对肝癌、胃癌、睾丸癌、卵巢癌、肺小细胞肺癌等有一定疗效；已用于头颈部肿瘤、平滑肌肉瘤、淋巴瘤、黑色素瘤、癌性胸腹水等。

【用法与用量】静脉滴注：１５～３０ｍｇ（０．３～０．５ｍｇ／ｋｇ）用注射用水２～３ｍＬ溶解后，再加入５％葡萄糖注射液２０ｍＬ或２５０ｍＬ静脉注射或静脉滴注，连用５ｄ，第４周重复，６周为１个疗程；或５０～６０ｍＬ／次，每周１次，４～６周为１个疗程。亦可做胸腹腔内注射。

【不良反应】同卡铂。

【制剂与规格】粉针剂：３０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品不得用含氯化钠的任何液体溶解或稀释，以防药物分解。

２．用药期间应注意监测肝肾功能、血压和听力变化。

奥沙利铂Ｏｘａｌｉｐｌａｔｉｎ

其他名称：草酸铂，乐沙定（Ｅｌｏｘａｔｉｎ）。

【药代动力学】本品抗癌活性呈浓度及时间依赖性。此药毒性与时辰有关系，天亮后１６ｈ用药比天亮后８ｈ用药毒性较低。以１３０ｍｇ／ｍ２的剂量连续滴注２ｈ，其血浆总铂达峰值（５．１±０．８）ｍｇ／ｍＬ，模拟的ＡＵＣ为（１８９±４５）ｍｇ·ｈ／ｍＬ。当输液结束时，５０％的铂与红细胞结合，而另外５０％存在于血浆中。２５％的血浆铂呈游离态，另外７５％血浆铂与蛋白质结合。蛋白质结合铂逐步升高，于给药第５日后稳定于９５％的水平。药物的消除呈双相，其ｔ１／２β约为４０ｈ。多达５０％的药物在给药４８ｈ之内由尿排出，由粪便排出的药量有限。在肾衰竭的患者中，仅有可过滤性铂的清除减少，而并不伴有毒性的增加，因此并不需要调整用药剂量。与红细胞结合的铂清除很慢。在给药后的第２２日，红细胞结合铂的水平为血浆峰值的５６％，而此时大多数的总血浆铂已被清除。

【作用与用途】本品属于新的铂类衍生物，通过产生烷化结合物作用于ＤＮＡ，形成链内和链间交联，从而抑制ＤＮＡ的合成及复制。本品与ＤＮＡ结合迅速，最多需１５ｍｉｎ，而顺铂与ＤＮＡ的结合分为２个时相，其中包括一个４８ｈ后的延迟相。在人体内给药１ｈ之后，通过测定白细胞的加合物，可显示其存在。复制过程中的ＤＮＡ合成，其后ＤＮＡ的分离、ＲＮＡ及细胞蛋白质的合成均被抑制，某些对顺铂耐药的细胞系用本品治疗有效。用于治疗结直肠癌、卵巢癌、非小细胞肺癌（ＮＳＣＬＣ）、乳腺癌及非霍奇金淋巴瘤。

【用法与用量】静脉滴注：１３０～１３５ｍｇ／ｍ２，每３周１次；或８５ｍｇ／ｍ２，每２周１次。

【不良反应】恶心、呕吐、外周神经病变（表现为手、足、口周或喉、咽部感觉异常）。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】对本品过敏者、哺乳期妇女、外周神经病变伴功能障碍者禁用。

【药物相互作用】

１．因与氯化钠和碱性溶液（特别是５－ＦＵ）之间存在配伍禁忌，本品不要与上述制剂混合或通过同一条静脉同时给药。

２．体外研究显示，在红霉素、水杨酸盐、紫杉醇和丙戊酸钠等化合物存在的情况下，本品的蛋白结合无明显变化。

３．体内研究显示，与５－ＦＵ联合应用具有协同作用。

洛铂Ｌｏｂａｐｌａｔｉｎ

其他名称：洛巴铂，乐铂。

【药代动力学】静脉注射后，血清中游离铂的血药浓度－时间曲线与完整的洛铂基本上相同，在血液循环中没有或很少有代谢产物存在。洛铂的两种立体异构体药物浓度－时间曲线也完全相同。用药患者的血清总铂和游离铂的药物浓度－时间曲线在１ｈ内相似，在１１ｈ后，血循环中约２５％的总铂浓度和血清蛋白结合。游离铂ｔ１／２为（１３１±１５）ｍｉｎ，总铂为（６．８±４．３）ｄ。游离铂ＡＵＣ（剂量５０ｍｇ／ｍ２）为（１３．９±１．８）ｍｇ·ｈ／ｍＬ，总铂为（５７±１９）ｍｇ·ｈ／ｍＬ。游离铂标准化平均血浆清除率为（１２５±１４）ｍＬ／ｍｉｎ，总铂为（３４±１１）ｍＬ／ｍｉｎ。平均Ｖｄ：游离铂为（０．５１±０．２８）Ｌ／ｋｇ，总铂为（４．８±２．６１）Ｌ／ｋｇ。本品主要经肾脏排出。

【作用与用途】本品具有烷化作用，属烷化剂（广义）。本品对多种动物和人肿瘤细胞株有明确的细胞毒作用，与顺铂的抑瘤作用相似，对耐顺铂的细胞株，仍有一定的细胞毒作用。适用于结肠癌、胃癌、肺癌、乳腺癌、恶性黑色素瘤。

【用法与用量】静脉注射或７２ｈ静脉滴注：５０ｍｇ／ｍ２，每３周一次。

【不良反应】骨髓抑制是本品的剂量限制毒性，特别是血小板减少和白细胞减少。另外还有胃肠道反应，大剂量时还会有轻微的肾毒性症状等。

【制剂与规格】粉针剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】对本品过敏者、肾功能障碍者禁用。

奈达铂Ｎｅｄａｐｌａｔｉｎ

其他名称：奥先达，捷佰舒，鲁贝，泉铂。

【药代动力学】肿瘤患者静脉给药８０ｍｇ／ｍ２、１００ｍｇ／ｍ２、１２０ｍｇ／ｍ２，１ｈ后的血药浓度峰值分别为５～６μｇ／ｍＬ、６～７μｇ／ｍＬ、６～８μｇ／ｍＬ。滴注１００ｍｇ／ｍ２时ＡＵＣ为３０ｍｇ·ｈ／Ｌ，滴注１２０ｍｇ／ｍ２时２４ｈ后的血药浓度低于０．５μｇ／ｍＬ。本品在血浆内主要以游离形式存在，ｔ１／２α为０．１～１ｈ。动物实验表明，本品在肾脏及膀胱分布较多，组织浓度高于血浆浓度。本品主要经肾排泄，肾清除率为２６ｍＬ／ｍｉｎ，总体清除率为５０ｍＬ／ｍｉｎ，２４ｈ肾排泄率为４０％～６９％，ｔ１／２为２～１３ｈ。

【作用与用途】本品为顺铂类似物。作用机制为：当其进入细胞后，甘醇酸酯配基上的醇性氧与铂之间的键断裂，水与铂结合，形成离子型物质，而断裂的甘醇酸酯配基被释放，产生多种离子型物质并与ＤＮＡ结合，且结合的碱基位点与顺铂相同，抑制ＤＮＡ复制。主要用于头颈部癌、非小细胞肺癌、食管癌、子宫颈癌等实体瘤。

【用法与用量】静脉滴注：每次８０～１００ｍｇ／ｍ２，每４～５周一次。用生理盐水稀释至５００ｍＬ后滴注，滴注完后再静脉滴注１０００ｍＬ以上注射液。

【不良反应】

１．偶见过敏性休克。

２．骨髓抑制，血细胞减少。

３．肾功能异常。

４．听觉障碍、听力低下、耳鸣。

５．间质性肺炎。

６．抗利尿激素分泌失调综合征（ＳＩＡＤＨ），表现为低钠血症、渗透压降低、尿钠增加、高渗尿、意识障碍等。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】

１．有明显骨髓抑制者，严重肝肾功能不全者，对本品、其他铂制品及右旋糖酐过敏者，孕妇，可能怀孕的妇女禁用。

２．听力损害、骨髓功能不全、肝肾功能不全、感染、水痘、胃肠道疾病患者及老年患者，神经系统疾病或有既往史尤其是外周神经病变或癫痫患者慎用。

【药物相互作用】

１．与其他抗恶性肿瘤药物合用可能加重骨髓抑制。

２．与氨基糖苷类抗生素及盐酸万古霉素合用时，可能加重对肾功能和听力的损害。

二、影响核酸合成的药物

（一）二氢叶酸还原酶抑制剂

甲氨蝶呤Ｍｅｔｈｏｔｒｅｘａｔｅ

其他名称：氨甲蝶呤，氨甲叶酸，氨克生，ＭＴＸ。

【药代动力学】用量小于３０ｍｇ／ｍ２时，口服吸收良好，１～５ｈ血药浓度达最高峰。部分经肝代谢转化为谷氨酸盐，另有部分通过胃肠道细菌代谢。主要经肾（４０％～９０％）排泄，大多以原形药排出体外，小于１０％的药物通过胆汁排泄。分布半衰期为１ｈ；消除半衰期为二室型：初期为２～３ｈ，终末期为８～１０ｈ。少量甲氨蝶呤及其代谢产物可以结合型形式贮存于肾脏和肝脏等器官中长达数月，在有胸腔或腹腔积液情况下，本品的清除速度明显减缓。清除率个体差别极大。

【作用与用途】四氢叶酸是在体内合成嘌呤核苷酸和胸腺嘧啶脱氧核苷酸的重要辅酶，本品作为一种叶酸还原酶抑制剂，主要抑制二氢叶酸还原酶而使二氢叶酸不能还原成四氢叶酸，从而使嘌呤核苷酸和嘧啶脱氧核苷酸的生物合成过程中一碳基团的转移作用受阻，导致ＤＮＡ合成受到抑制。此外，本品也有对胸腺嘧啶脱氧核苷酸合成酶的抑制作用，但抑制ＲＮＡ与蛋白质合成的作用则较弱。主要作用于细胞周期的Ｓ期，属细胞周期特异性药物，对Ｇ１期和Ｓ期的细胞也有延缓作用。本品主要用于急性白血病、绒毛膜上皮癌、恶性葡萄胎；大剂量给药时对骨肉瘤、软组织肉瘤、肺癌、乳腺癌及卵巢癌有效；对消化道癌、头颈部肿瘤也有效。

【用法与用量】

１．白血病每周口服或肌内注射２次，每次０．２５～０．７５ｍｇ／ｋｇ；鞘内注射１０～１５ｍｇ／次；儿童根据年龄６～１２ｍｇ／次，１次／ｄ，连用３ｄ；预防性用药，每４～８周一次。

２．绒毛膜上皮癌１０～２０ｍｇ／ｄ，肌内注射或口服，亦可做静脉滴注，连用５～１０ｄ，疗程量８０～１００ｍｇ。

３．成骨肉瘤３～２０ｍｇ／ｍ２溶于５％葡萄糖注射液５００～１０００ｍＬ静脉滴注４ｈ，隔２～６ｈ开始应用甲酰四氢叶酸（ＣＦ），剂量为６～１２ｍｇ，肌内注射或口服，每６ｈ一次，共３ｄ。

４．实体瘤３０～５０ｍｇ静脉注射，５～１０ｄ一次，５～１０次为１个疗程。

【不良反应】

１．上腹不适、呕吐、腹泻、便血等。

２．白细胞、血小板减少，重者全血细胞减少。

３．长期用药可引起肝硬化，大量应用可阻塞肾小管。

４．脱发、皮炎、色素沉着。

５．鞘内注射或头颈部动脉注射剂量过大可发生抽搐。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ、５ｍｇ、１０ｍｇ。粉针剂：５ｍｇ、１０ｍｇ、２５ｍｇ、５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．肝肾功能不全的患者禁用。

２．停药后血常规仍可下降，故在停药后１０ｄ仍应继续观察。

【药物相互作用】

１．乙醇和其他对肝脏有损害药物，如与本品同用，可增加肝脏的毒性。

２．由于用本品后可引起血液中尿酸的水平升高，对于痛风或高尿酸血症患者应相应增加别嘌醇等药剂量。

３．本品可增加抗血凝作用，甚至引起肝脏凝血因子的缺少或（和）血小板减少症，因此与其他抗凝药慎同用。

４．与保泰松和磺胺类药物同用后，因与蛋白质结合的竞争，可能会引起本品血清浓度的增高而导致毒性反应的出现。

５．口服卡那霉素可增加口服本品的吸收，而口服新霉素钠可减少其吸收。

６．与弱有机酸和水杨酸盐等同用可抑制本品的肾排泄而导致血清药浓度增高，继而毒性增加，应酌情减少用量。

７．氨苯蝶啶、乙胺嘧啶等药物均有抗叶酸作用，与本品同用可增加不良反应。

８．先用或同用时，与氟尿嘧啶有拮抗作用，如先用本品，４～６ｈ后再用氟尿嘧啶则可产生协同作用。

９．与左旋门冬酰胺酶合用可导致减效，如用后者１０ｄ后用本品，或于本品用药后２４ｈ内给左旋门冬酰胺酶，则可增效而减少对胃肠道和骨髓的不良反应。

１０．有报道如在用本品前２４ｈ或１０ｍｉｎ后用阿糖胞苷，可增加本品的抗癌活性。

氨基蝶呤Ａｍｉｎｏｐｔｅｒｉｎ

其他名称：氨喋呤，白血宁，氨基叶酸，蝶啶胺。

【药代动力学】与甲氨蝶呤相似。

【作用与用途】主要用于急性白血病。

【用法与用量】口服：０．５ｍｇ／次，２次／ｄ，连服３ｄ，停３～５ｄ，改０．５ｍｇ／ｄ。３周为１个疗程。

【不良反应】同甲氨蝶呤，但对中枢神经系统的毒性较大，治疗指数低，已少用。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ。

【注意事项】

１．肝肾功能不全者及孕妇禁用。

２．用药期间应严格检查血常规。

三甲曲沙Ｔｒｉｍｅｔｒｅｘａｔｅ

其他名称：曲美沙特，三甲氧苯氨喹唑啉，Ｎｅｕｔｒｅｘｉｎ。

【药代动力学】口服生物利用度为４０％～６０％，ｔ１／２为１．５～４ｈ。

【作用与用途】本品为甲氨蝶呤的衍生物，是一种非典型的叶酸拮抗剂，其作用机制与甲氨蝶呤相似，也是作用于二氢叶酸还原酶，抑制ＤＮＡ和ＲＮＡ的合成，因无谷氨酸，在细胞内亦不会多谷氨酸化，不依赖叶酸正常的载体转运，可以克服因通透性降低而产生的抗药性。但它具有更高的脂溶性，抗瘤谱广，对ＭＴＸ无效的Ｂ１６黑色素瘤、结肠癌－２６、ＣＤ８Ｆ１乳腺癌均有效。抗肿瘤活性高，并能克服ＭＴＸ的耐药性，使一些对ＭＴＸ有抗药性的细胞对本品仍敏感。治疗白血病和各种实体瘤有明显疗效。临床上，单药最佳有效瘤种为头颈癌及非小细胞肺癌、胃癌、乳腺癌，对泌尿上皮癌、前列腺癌及肉瘤等均有效。

【用法与用量】静脉滴注：用本品葡萄糖醛酸盐静脉滴注给药。每日８～１２ｍｇ／ｍ２，连用５ｄ，或每１４ｄ给予１２５～１５０ｍｇ／ｍ２，通常合用叶酸救援疗法。

【不良反应】

１．有胃肠道反应、骨髓抑制、动脉炎、皮疹、氨基转移酶升高及可逆性肾功能障碍等。

２．高剂量下可出现神经毒性。

【制剂与规格】粉针剂：２５ｍｇ。

【注意事项】肝肾功能不全者慎用。

依达曲沙Ｅｄａｔｒｅｘａｔｅ

其他名称：１０－ＥＤＡＭ，ＣＧＰ－３０６９４。

【作用与用途】本品属抗叶酸类，可抑制二氢叶酸还原酶，其多谷氨酸化合物还可抑制胸苷酸合成酶（ＴＳ），且可利用还原叶酸转运途径，使肿瘤细胞优先转运入胞内。体外试验及裸鼠模型疗效优于甲氨蝶呤。主要用于口咽癌及非小细胞肺癌。

【用法与用量】静脉注射：８０ｍｇ／ｍ２，１次／周，连用５周，依毒性情况调整剂量和继续用药。

【不良反应】类似甲氨蝶呤，口炎为限量毒性，加醛氢叶酸可减轻。其他可见恶心、呕吐、腹泻、疲乏、皮疹及氨基转移酶升高、全血细胞减少等。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ、３０ｍｇ。

【注意事项】用药期间应严格检查血常规。

洛美曲索Ｌｏｍｅｔｒｅｘｏｌ

其他名称：ＤＤＡＴＨＦ，ＬＹ－２６４６１８。

【作用与用途】本品为甘氨酰胺核糖核苷酸甲酰转移酶（ＧＡＲＦＴ）抑制剂，即以嘌呤生物合成途径中ＧＡＲＦＴ作为靶酶，属新一代的抗叶酸剂。本品能有效抑制白血病细胞的生长，对Ｌ１２１０鼠白血病细胞和ＣＣＲＦ－ＣＥＭ人原淋巴细胞的ＩＣ５０分别为２８ｎＭ和８ｎＭ。本品的作用与叶酸源的大小无关。对各种小鼠和人实体瘤模型有抑制作用，且对人肿瘤移植物的作用明显强于ＭＴＸ。本品对６Ｃ３ＨＥＤ淋巴肉瘤、Ｃ３Ｈ瘤、Ｘ５５６３血浆细胞髓质瘤和Ｂ１６黑色素瘤都有高度活性，现在正进行Ⅱ期临床试验。

【用法与用量】Ⅰ期临床试验表明，本品的最大耐受剂量是２．７ｍｇ／ｍ２，每周２次，共４周，每２８～３５ｄ重复一次。叶酸能较好地控制不良反应，而不失去抗肿瘤活性。当连续口服叶酸１ｍｇ／ｄ后，本品剂量可增加到４～５ｍｇ／ｍ２，而没有累积毒性的症状。

【不良反应】贫血是主要的不良反应，但可通过给叶酸后得到改善。

【制剂与规格】注射剂：２ｍｇ。

【注意事项】用药期间应严格检查血常规。

（二）脱氧胸苷酸合成酶抑制剂

氟尿嘧啶Ｆｌｕｏｒｏｕｒａｃｉｌ

其他名称：５－氟尿嘧啶，５－ＦＵ。

【药代动力学】本品进入体内后，易进入细胞并分布于全身各组织，也可进入中枢神经系统，并代谢为一种具神经毒性的代谢产物氟柠檬酸盐。在肝及其他组织中被二氢尿嘧啶脱氢酶代谢为氟二氢尿嘧啶。本品从血中消除呈一室模型，ｔ１／２为１０～２０ｍｉｎ，尿嘧啶及胸腺嘧啶核苷均可抑制其代谢，使ｔ１／２延长。由尿中排出１０％～３０％，６０％～８０％分解后以二氧化碳形式从呼吸道排出。

【作用与用途】本品在体外有较强的细胞毒作用，在体内对多种移植性肿瘤有明显的抗肿瘤作用。在体内经酶转变为５－氟尿嘧啶脱氧核苷，与胸腺嘧啶核苷合成酶的活动中心形成共价结合，使该酶的活性受到抑制，胸腺嘧啶核苷生成减少，导致ＤＮＡ的生物合成受阻。此外，它还可变成三磷酸氟尿嘧啶核苷，以伪代谢物形式掺入ＲＮＡ中，从而干扰ＲＮＡ功能，影响蛋白质合成。研究还发现，本品的活性代谢物５－氟尿嘧啶脱氧核苷及甲撑基四氢叶酸可与胸腺嘧啶核苷合成酶形成三联复合物，阻止胸腺嘧啶核苷合成酶的活性发挥，从而抑制ＤＮＡ的合成。本品对增殖细胞有明显杀灭作用，对Ｓ期细胞特别明显，但同时又可延缓Ｇ１期细胞向Ｓ期移行，因而出现自限现象。本品用于胃癌、结肠癌、肝癌、胰腺癌、食管癌和乳腺癌疗效较好；对卵巢癌、子宫颈癌、绒毛膜上皮癌、膀胱癌有效；对恶性葡萄胎、肺癌、皮肤癌、头颈部癌有一定疗效。

【用法与用量】

１．静脉注射１０～１２ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ，连用３～５ｄ后改为５～１０ｍｇ／ｋｇ，每日或隔日１次，总量５～７ｇ；也可５００～６００ｍｇ／ｍ２，每周１次。

２．静脉滴注１５ｍｇ／ｋｇ溶于生理盐水或５％葡萄糖注射液中，滴注７～８ｈ或２４ｈ持续泵入，１次／ｄ，连用５ｄ；以后将剂量减半，隔日１次，直至出现毒性反应；治疗绒毛膜上皮癌时可加大剂量至２５～３０ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ，溶于葡萄糖注射液５００～１０００ｍＬ静脉滴注６～８ｈ或２４ｈ持续泵入，每１０ｄ为１个疗程。

３．腹腔内注射０．７５～１ｇ／次，５～７ｄ一次。

４．肿瘤内注射２５０～５００ｍｇ／次。

５．口服每日５ｍｇ／ｋｇ，总量１０～１５ｇ。

６．外用５％～１０％软膏外敷，１～２次／ｄ。

【不良反应】

１．食欲减退、恶心、呕吐、口腔炎、胃炎、腹泻，严重者血性腹泻。

２．白细胞及血小板下降。

３．注射部位静脉炎。

４．少数患者有小脑变性、共济失调。

５．脱发、皮炎、甲床变黑等。

【制剂与规格】粉针剂：１２５ｍｇ、２５０ｍｇ。片剂：每片含氟尿嘧啶５０ｍｇ、环磷酰胺５ｍｇ。

【注意事项】

１．一般状况差者、蛋白质吸收障碍者、广泛肝转移并有黄疸者、曾多次接受过化疗的患者、大面积盆腔照射者、肾上腺功能不全者应减量。

２．每日腹泻超过５次以上、黏膜反应重者应停药。

３．肝功能不全者慎用或禁用。

【药物相互作用】

１．与甲酰四氢叶酸或顺铂合用，其抗肿瘤疗效明显提高。

２．与甲氨蝶呤亦存在相互作用。氟尿嘧啶用药在先，甲氨蝶呤在后则产生抵抗；反之，先用甲氨蝶呤，４～６ｈ后再用氟尿嘧啶则产生抗肿瘤协同作用。

氟尿苷Ｆｌｏｘｕｒｉｄｉｎｅ

其他名称：氟尿脱氧核苷（Ｆｌｕｏｒｏ－ｄｅｏｘｙｕｒｉｄｉｎｅ），ＦＵＤＲ。

【药代动力学】与氟尿嘧啶相似。

【作用与用途】本品作用与氟尿嘧啶相同。适用于肝癌、胃癌、结肠癌、直肠癌、食管癌、乳腺癌、膀胱癌、子宫颈癌。

【用法与用量】

１．动脉灌注１００～４００ｍｇ／ｄ，连用１０ｄ为１个疗程。

２．静脉滴注５００ｍｇ／ｄ，连用１０ｄ为１个疗程。

【不良反应】与氟尿嘧啶相似。

【制剂与规格】粉针剂：２５０ｍｇ。

【注意事项】同氟尿嘧啶。

去氧氟尿苷Ｄｏｘｉｆｌｕｒｉｄｉｎｅ

其他名称：５′－ＤＦＵＲ，氟铁龙（Ｆｕｒｔｕｌｏｎ），奇诺必通，可弗，迈韦斯。

【药代动力学】口服８００ｍｇ吸收迅速，未转换体的血清浓度１～２ｈ达峰值（１μｇ／ｍＬ），５－ＦＵ的浓度也在１～２ｈ达峰值，其浓度为未转换体的１／１０。肿瘤组织中氟尿嘧啶浓度较高，所有代谢物均由尿排出。

【作用与用途】本品为新的氟化嘧啶系列药物之一，作为氟尿嘧啶前体药物，服用后在体内被嘧啶核苷磷酸化酶转换成游离的５－ＦＵ，从而发挥其抗肿瘤作用。实验证明，肿瘤内嘧啶核苷磷酸化酶含量及活性显著高于正常组织，故本品在肿瘤组织内５－ＦＵ的转化率明显高于各正常组织器官，依次为子宫颈癌、膀胱癌、乳腺癌、大肠癌及胃癌，从而可选择性地杀死肿瘤细胞。适用于胃癌、大肠癌、乳腺癌、子宫颈癌及膀胱癌。

【用法与用量】口服：８００～１２００ｍｇ／ｄ，分３～４次服，连续４周以上，并根据年龄、症状可适当增减，或遵医嘱。

【不良反应】

１．白细胞及血小板减少，偶见全血细胞减少。

２．恶心、呕吐、食欲不振，时有腹痛、腹胀、便秘、口腔炎等，偶见胃溃疡、舌炎等。

３．定向或听觉障碍，偶有行路或感觉障碍，锥体外系症状，麻痹，尿失禁等。偶见嗅觉异常。

４．心电图异常、脱发、色素沉着、荨麻疹等。

【制剂与规格】胶囊剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。

【注意事项】

１．特别注意感染症状、出血倾向的发生。

２．可能会引起严重的肠炎与脱水，应密切观察。

３．禁用于孕妇及哺乳期妇女。婴幼儿需慎用。

【药物相互作用】与抗病毒药索立夫定合用，可阻碍本品代谢，导致血液中浓度升高，对骨髓抑制显著，出现严重血液毒性致死亡，故严禁合用。

替加氟Ｔｅｇａｆｕｒ

其他名称：呋氟尿嘧啶，喃氟啶，呋喃氟尿嘧啶，ＦＴ－２０７，亚宝舒，君瑞清，艾生弗。

【药代动力学】口服吸收良好，给药后２ｈ作用达最高峰，持续时间较长，为１２～２０ｈ。ｔ１／２为５ｈ，静脉注射后均匀地分布于肝、肾、小肠、脾和脑，以肝、肾中的浓度为最高。由于本品具有较高的脂溶性，可通过血－脑脊液屏障，在脑脊液中浓度比氟尿嘧啶高。本品经肝脏代谢，主要由尿和呼吸道排出，给药后２４ｈ内由尿中以原形排出２３％，由呼吸道以二氧化碳形式排出５５％。

【作用与用途】本品为氟尿嘧啶的衍生物，在体内经肝脏活化逐渐转变为氟尿嘧啶而起抗肿瘤作用。作用机制、疗效及抗瘤谱与氟尿嘧啶相似，但作用持久，吸收良好，毒性较低。化疗指数为氟尿嘧啶的２倍，毒性仅为氟尿嘧啶的１／７～１／４。慢性毒性实验中未见到严重的骨髓抑制，对免疫的影响较轻微。主要治疗消化道肿瘤，对胃癌、结肠癌、直肠癌有一定疗效；也可用于治疗乳腺癌、支气管肺癌和肝癌等；还可用于膀胱癌、前列腺癌、肾癌等。

【用法与用量】

１．口服８００～１２００ｍｇ／ｄ，分３～４次服用，总量３０～５０ｇ为１个疗程。

２．静脉注射８００～１０００ｍｇ／ｄ或按体重一次１５～２０ｍｇ／ｋｇ，溶于５％葡萄糖注射液或生理盐水５００ｍＬ中，１次／ｄ，总量２０～４０ｇ为１个疗程。

【不良反应】与氟尿嘧啶相似，但较轻。

【制剂与规格】注射液：２００ｍｇ（５ｍＬ）。片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．用药期间定期检查血常规。

２．胃肠道反应严重者需减量或停药，餐后服用可以减轻胃肠道反应。

３．有肝肾功能障碍的患者使用时应慎重，酌情减量。

【药物相互作用】替加氟呈碱性且含碳酸盐，避免与含钙、镁离子及酸性较强的药物合用。

替加氟／尿嘧啶Ｆｔｏｒａｆｕｒ／Ｕｒａｃｉｌ

其他名称：ＵＦＴ，优喃氟啶，博莱优福定。

【药代动力学】本品为替加氟与尿嘧啶的复合制剂，口服易吸收。研究发现，替加氟与尿嘧啶以１∶４配比时，动物肿瘤（Ｔ）与血（Ｂ）中５－ＦＵ浓度之比（Ｔ／Ｂ）最大，投药４ｈ后，肿瘤中５－ＦＵ浓度最高，Ｔ／Ｂ为２３，远高于其他正常组织。

【作用与用途】本品是呋氟尿嘧啶与尿嘧啶以１∶４配比组合而成。尿嘧啶阻碍了５－ＦＵ分解酶的作用，使５－ＦＵ及其磷酸化代谢产物在肿瘤组织内维持较高浓度，持续时间较长，增强了抗癌效果。主要用于头颈部肿瘤、胃癌、结肠癌、直肠癌、肝癌、胆囊胆管癌、胰腺癌、肺癌、乳腺癌、膀胱癌、前列腺癌、子宫颈癌。

【用法与用量】口服：３００～６００ｍｇ／ｄ，分２～３次服。

【不良反应】

１．食欲不振、恶心、呕吐、腹泻。

２．白细胞、血小板、红细胞减少。

【制剂与规格】片剂：２００ｍｇ。

【注意事项】同替加氟。

双喃氟啶Ｔｅｇａｄｉｆｕｒ

其他名称：双呋氟尿嘧啶，双氟啶，二喃氟啶，双呋啶，ＦＤ－１。

【药代动力学】口服后在胃中几乎不能直接吸收，在小肠内的吸收率较替加氟高，３０ｍｉｎ被吸收２４％～４４％，６０ｍｉｎ为４２％～６４％，１２０ｍｉｎ为６５％～８１％。口服后，在血和正常组织中的５－ＦＵ浓度比替加氟高５～７倍，且可持续８ｈ；在脑脊液和睾丸组织中能持续１２ｈ；在肿瘤组织中，５－ＦＵ浓度为替加氟的８～１２倍。化疗指数为５－ＦＵ的４９倍，而不良反应仅为５－ＦＵ的１／８。

【作用与用途】本品是替加氟的同类药，为一种具有潜在活性的抗癌药。口服后，在体内经肝药酶活化，代谢为替加氟与３－（２′－四氢呋喃基）－５－氟尿嘧啶（３－ＦＴ）后，逐渐生成５－ＦＵ；通过５－ＦＵ的作用而抑制胸腺嘧啶核苷合成酶，阻断尿嘧啶脱氧核苷转变为胸腺嘧啶核苷而干扰胸腺核酸ＤＮＡ的生物合成，同时尚能阻碍ＲＮＡ及蛋白质合成。本品在体内分解生成大量的５－ＦＵ，在血、组织中能长时间、稳定地维持５－ＦＵ的有效浓度，其活性为替加氟的２倍，毒性为替加氟的１／３～１／２。用于胃癌、直肠癌、卵巢癌及乳腺癌。

【用法与用量】口服：２００ｍｇ／次，３次／ｄ，连服２周后可减为４００ｍｇ／ｄ，４～６周为１个疗程。

【不良反应】头晕、心悸，偶见运动失调。其他同去氧氟尿苷。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】肝功能不全者不宜使用。

卡莫氟Ｃａｒｍｏｆｕｒ

其他名称：ＨＣＦＵ，嘧福禄（Ｍｉｆｕｒｏｌ）。

【药代动力学】口服后能在体内经多种途径代谢，逐渐释放出氟尿嘧啶，并能较长时间维持氟尿嘧啶于有效的血药浓度范围内。ｔｍａｘ为２～４ｈ，肝、肾及胃壁浓度较高。主要由尿排出。

【作用与用途】本品为氟尿嘧啶的衍生物，口服吸收迅速，在体内缓慢释放出氟尿嘧啶，干扰或阻断ＤＮＡ、ＲＮＡ及蛋白质合成而发挥抗肿瘤作用。用于胃癌、结肠癌、直肠癌、乳腺癌等。

【用法与用量】口服：每日１２～１８ｍｇ／ｋｇ，分２～４次，总量不能超过９００ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．白细胞下降、贫血、血小板减少。

２．食欲减退、恶心、呕吐、腹泻、口腔炎，罕见消化道溃疡和便秘。

３．偶见肝肾功能损害、皮肤过敏。

４．偶见语言、意识感觉障碍及锥体外系症状。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。

【注意事项】

１．服药期间避免饮酒。

２．肝肾功能不全者慎用。

３．如发现白质脑病时要慎重给药。

复方氟尿嘧啶注射液ＣｏｍｐｏｕｎｄＦｌｕｏｒｏｕａｃｉｌＩｎｊｅｃｔｉｏｎ

其他名称：复方氟尿嘧啶多相脂质体注射液，ＩｎｊｅｃｔｉｏｎＦｌｕｏｒｏｒａｃｉｌＰｏｌｙｐｈａｓｅ。

【药代动力学】氟尿嘧啶制成脂质体剂型后，由于淋巴定向性和对癌细胞的亲和性，故在网状内皮系统、瘤体和脑的分布量增加，而且在体内作用时间也延长，从而提高了疗效，降低剂量，减轻了不良反应。

【作用与用途】本品为每１０ｍＬ内含氟尿嘧啶４０ｍｇ，人参多糖４０ｍｇ。氟尿嘧啶作用原理同前述，人参多糖对机体免疫功能有促进作用。用于消化道癌（结肠癌、直肠癌、胃癌）、乳腺癌、原发性肝癌等癌症的治疗。

【用法与用量】静脉滴注：起始量８０ｍｇ／ｄ，随后逐渐增大剂量，最大量一般不超过１６０ｍｇ／ｄ，加入生理盐水５００ｍＬ中静脉滴注，滴速不超过６０滴／ｍｉｎ，１次／ｄ。１个疗程总量为３～４ｇ。手术患者术后２周开始维持给药，１２０～１６０ｍｇ／次，每周２次。

【不良反应】

１．恶心、食欲减退或呕吐，偶见口腔黏膜炎或溃疡，腹部不适或腹泻。

２．白细胞减少常见，血小板减少罕见。

３．极少见咳嗽、气急或小脑共济失调等。

４．长期应用可导致神经系统毒性及骨髓抑制。

５．偶见心肌缺血，可出现心绞痛和心电图的变化。

【制剂与规格】注射液：１０ｍＬ（含氟尿嘧啶４０ｍｇ）、２０ｍＬ（含氟尿嘧啶８０ｍｇ）。

【注意事项】

１．本品有致畸和致癌性。

２．除单用本品较小剂量用做放射增敏剂外，不宜和放疗同用。

３．有下列情况者慎用：肝功能明显异常，骨髓抑制，感染、出血或发热超过３８℃，明显胃肠道梗阻，脱水、电解质紊乱者。

４．本品不可直接静脉注射。

５．可能生成神经毒性代谢产物———氟代柠檬酸而致脑瘫，故不能做鞘内注射。

【药物相互作用】

１．甲氨蝶呤、甲硝唑及四氢叶酸可在生物化学上影响氟尿嘧啶的抗癌作用或毒性。与甲氨蝶呤合用，应先给甲氨蝶呤，４～６ｈ后再给予氟尿嘧啶，否则会减效。先给予四氢叶酸，再用氟尿嘧啶可增加其疗效。

２．别嘌醇可以减低氟尿嘧啶所引起的骨髓抑制。

复方氟尿嘧啶多相脂质体口服液

ＦｌｕｏｒｏｕｒａｃｉｌＰｏｌｙｐｈａｓｅＬｉｐｏｓｏｍｅＣｏｍｐｏｓｉｔｅ

其他名称：１３９－Ⅲ口服液。

【药代动力学】同复方氟尿嘧啶注射液。

【作用与用途】本品是以氟尿嘧啶为主药的多相脂质体口服液，每１０ｍＬ含氟尿嘧啶４０ｍｇ及人参多糖、油酸、豆磷脂、胆固醇等。适用于各种消化道癌、肺癌、淋巴肉瘤、乳腺癌、卵巢癌、子宫颈癌、绒毛膜上皮癌、膀胱癌等。

【用法与用量】口服：１０ｍＬ／次，３次／ｄ，饭后服。

【不良反应】

１．偶见胃肠道反应。

２．可出现胸闷、心慌、面部潮红等。

【制剂与规格】口服液：１０ｍＬ（含氟尿嘧啶４０ｍｇ）。

【注意事项】用药期间定期检查血常规。

【药物相互作用】同复方氟尿嘧啶注射液。

依米替氟Ｅｍｉｔｅｆｕｒ

其他名称：ＢＯＦ－Ａ２。

【药代动力学】口服后，血中５－ＦＵ的浓度分别于２ｈ和８ｈ达到最大值。而５－ＦＵ在肿瘤组织中的浓度蓄积均高于血液中，并且能保持很长一段时间，故本品的抗肿瘤效果较好。

【作用与用途】本品为氟尿嘧啶类衍生物，属于前药，在结构上可分为两部分，一部分为１－（３－羧基苯甲酰基）－３－乙氧基甲基－５－氟尿嘧啶，在体内被降解为５－ＦＵ而生效，另一部分为６－苯甲酰氧基－２－羟基－３－氰基吡啶，可阻止５－ＦＵ的降解，血药浓度可维持较久。用于胃癌、结肠癌、胰腺癌、乳腺癌、肺癌等。

【用法与用量】口服：每次２００～３００ｍｇ／ｍ２，连用５～７ｄ，每４周重复。

【不良反应】厌食、腹泻、白细胞减少或血小板减少等，可在停药后１４ｄ内消失。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】化疗期间监测血常规。

卡培他滨Ｃａｐｅｃｉｔａｂｉｎｅ

其他名称：希罗达（Ｘｅｌｏｄａ）。

【药代动力学】本品是氟尿嘧啶的前体物，口服后吸收迅速，并能以完整药物经肠黏膜进入肝脏。在肝脏，经羧基酯酶转化为无活性中间体５′－ＤＦＣＲ，接着在肝脏和肿瘤组织胞苷脱氨酶的作用下，产生最终中间体５′－ＤＦＵＲ。最后，在肿瘤组织中经胸苷磷酸化酶（ＴＰ）催化，转化为５－ＦＵ。动物模型表明，给卡培他滨后，肿瘤组织内５－ＦＵ浓度显著高于血浆（１２７倍）和肌肉（２２倍）内浓度。相比之下，给予５－ＦＵ之后，未观察到有何选择性分布。口服后，本品迅速和完全地转化为最初两种代谢物５′－ＤＦＣＲ和５′－ＤＦＵＲ，其后浓度呈指数下降，ｔ１／２为０．５～１ｈ。给药后７０％经尿排出。

【作用与用途】单药化疗时，本品比５－ＦＵ静脉给药更为有效，本品对５－ＦＵ敏感和耐药的细胞系均有抗肿瘤活性。用于晚期乳腺癌一线治疗，晚期结直肠癌一线及二线治疗，可做切除结直肠癌术后的辅助治疗。

【用法与用量】每日２５００ｍｇ／ｍ２，分２次于饭后３０ｍｉｎ口服，连用１４ｄ，休息７ｄ，２１ｄ后重复。根据患者情况和不良反应调整剂量。联合用药时剂量可酌减。

【不良反应】

１．腹泻、恶心、呕吐、腹痛。

２．约半数患者发生手足综合征。

３．少见不良反应如皮炎、脱发、黏膜炎、发热、乏力、嗜睡、头痛、下肢水肿、中性粒细胞减少等。

【制剂与规格】片剂：５００ｍｇ。

【注意事项】

１．对卡培他滨及其代谢产物有过敏史者禁用。

２．为预防手足综合征，可同时口服维生素Ｂ６，每日量可达２００ｍｇ。

３．孕妇禁用。

４．使用本品的妇女停止哺乳。

【药物相互作用】

１．亚叶酸钙可使５－ＦＵ的血药浓度升高，增强其毒性，与本品合用时应注意监测，特别是老年患者。

２．与口服抗凝药合用，凝血参数可能发生变化，出血的危险增加。

３．本品可增高苯妥英钠血药浓度，导致苯妥英钠毒性，必要时应减少苯妥英钠剂量。

４．紫杉醇类、奥沙利铂、顺铂、伊立替康、丝裂霉素等可以上调胸苷磷酸化酶，提示与本品联合治疗有协同作用。

替吉奥Ｔｅｇａｆｕｒ，ＧｉｍｅｒａｃｉｌａｎｄＯｔｅｒａｃｉｌＰｏｔａｓｓｉｕｍ

其他名称：Ｓ－１，爱斯万，维康达。

【药代动力学】１２名癌症患者于餐后单次口服本品，剂量为３２～４０ｍｇ／ｍ２，给药后７２ｈ内尿中各成分的累积排泄率分别为：吉美嘧啶（ＣＤＨＰ）５２．８％、替加氟７．８％、奥替拉西钾（ＯＸＯ）２．２％、氰尿酸１１．４％、５－ＦＵ７．４％。口服本品２５～２００ｍｇ后，替加氟、吉美嘧啶、奥替拉西钾和５－ＦＵ的ＡＵＣ值和Ｃｍａｘ呈剂量依赖性上升。２次／ｄ，连续２８ｄ口服本品３２～４０ｍｇ／ｍ２，分别于第１、７、１４、２８日测定血药浓度，结果显示血药浓度迅速达稳态。此外，连续给药后内源性尿嘧啶迅速减少，表明吉美嘧啶对二氢嘧啶脱氢酶（ＤＰＤ）的可逆性抑制作用增强。体外试验显示，各成分及５－ＦＵ的人血清蛋白结合率分别为：替加氟４９％～５０％、吉美嘧啶３２％～３３％、奥替拉西钾７％～１０％、５－ＦＵ１７％～２０％。参与由替加氟转变为５－ＦＵ的酶主要是ＣＹＰ２Ａ６。

【作用与用途】替吉奥胶囊是一种复方制剂，其主要组成成分为替加氟、吉美嘧啶、奥替拉西钾，并按照１∶０．４∶１的摩尔比组成。动物实验表明，两种生化调节剂吉美嘧啶、奥替拉西钾通过发挥对酶的抑制作用，使替加氟在血浆和肿瘤组织内生成的５－ＦＵ有效浓度保持更长的时间，并减小５－ＦＵ对胃肠道产生的毒性作用。吉美嘧啶通过抑制５－ＦＵ的代谢酶ＤＰＤ的活性从而抑制替加氟分解，增加血中５－ＦＵ的浓度。奥替拉西钾对５－ＦＵ的代谢酶具有选择性的抑制作用，研究发现它在消化道中的浓度远远高于肿瘤和血清中，因此在抑制５－ＦＵ在胃肠道中的磷酸化，降低其消化道毒性的同时，对５－ＦＵ的抗肿瘤作用没有明显影响。用于晚期胃癌、晚期头颈部癌。

【用法与用量】口服：首次用量为４０～６０ｍｇ，早、晚饭后各服１次，２次／ｄ，连服２８ｄ，停药１４ｄ，为１个疗程。

【不良反应】白细胞减少、血红蛋白减少、中性粒细胞减少、血小板减少、食欲不振、恶心、呕吐、腹泻、色素沉着、黏膜炎、皮疹。

【制剂与规格】胶囊剂：２０ｍｇ、３０ｍｇ。

【注意事项】用药期间定期检查血常规。


雷替曲塞Ｒａｌｔｉｔｒｅｘｅｄ

其他名称：拉替群司德，拓优得（Ｔｏｍｕｄｅｘ）。【药代动力学】给予患者３ｍｇ／ｍ２治疗后，血药浓度与时间呈三室模型，平均最大血药浓度为０．８３３μｇ／ｍＬ，ＡＵＣ为１．０９ｍｇ·ｈ／Ｌ，ｔ１／２α为０．８～３ｈ，终末消除ｔ１／２β为８．２～１０５ｈ，与给药剂量无关。本品主要以原形经肾排泄，患有轻、中度肾功能不全的患者ｔ１／２明显延长，且ＡＵＣ为正常肾功能患者的２倍；３％～１４％随粪便排泄。

【作用与用途】本品系高选择性胸苷酸合成酶抑制药，通过细胞膜上还原形叶酸甲氨蝶呤载体而被细胞主动摄取。进入细胞后，本品被叶酸基聚谷氨酸合成酶快速、完全地代谢为一系列多聚谷氨酸类化合物。这些化合物具有更强的抑制胸腺嘧啶合成酶的作用，可抑制细胞ＤＮＡ的合成，发挥细胞毒性。因本品能在细胞潴留，故可较长时间地发挥作用。有单用本品，用于治疗乳腺癌、卵巢癌、非小细胞肺癌、胰腺癌和肝细胞癌的报道。本品的联合治疗尚处于临床试用阶段。用于直肠癌和结肠癌晚期的治疗。

【用法与用量】静脉给药：一次３ｍｇ／ｍ２，每３周一次。

【不良反应】

１．剂量相关性骨髓抑制。

２．乏力和不适。

３．可见腹泻（常为重度）、恶心、呕吐、畏食和口腔炎。

４．氨基转移酶升高，偶见胆红素和碱性磷酸酶升高。

５．呼吸困难。

６．皮疹、脱发。

【制剂与规格】粉针剂：２ｍｇ。

【注意事项】对本品过敏者、有严重并发症的患者、肌酐清除率低于２５ｍＬ／ｍｉｎ的患者、急性感染者、腹泻未得到控制的患者、显著的骨髓抑制患者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

接受化疗不足１个月者、腹泻易感者、轻度骨髓抑制或未缓解的化疗毒性患者、８周内曾放疗或放射超过３０％的骨髓部位的患者慎用。

【药物相互作用】

１．体外研究表明，本品与５－ＦＵ可产生协同作用，作用的大小依赖于给药方案和剂量。

２．未见本品与华法林、非甾体抗炎药有相互作用。

培美曲塞Ｐｅｍｅｔｒｅｘｅｄ

其他名称：培美曲塞二钠，培美曲塞钠，力比泰，Ａｌｉｍｔａ，普来乐。

【药代动力学】在多种肿瘤类型的患者中进行本品的药代动力学评价（４２６例患者采用单药治疗，剂量为０．２～８３８ｍｇ／ｍ２，于１０ｍｉｎ内静脉给药）：ＡＵＣ与Ｃｍａｘ随着本品剂量的增加而成比例增加。体外研究显示，血浆蛋白结合率约为８１％，且不受肾功能影响。Ｖｓｓ为１６．１Ｌ。本品主要以原形经尿液排泄，总体清除率为９１．８ｍＬ／ｍｉｎ。肾功能正常者，ｔ１／２为３．５ｈ。随着肾功能降低，清除率会减少，但体内剂量增加。多周期治疗未改变本品的药代动力学参数。

【作用与用途】本品为一种多靶点叶酸拮抗药，具有广谱抗肿瘤活性，通过破坏细胞内叶酸依赖性的正常代谢过程，抑制细胞复制，从而抑制肿瘤的生长。体外研究显示，本品可抑制胸苷酸合成酶、二氢叶酸还原酶和甘氨酰胺核苷酸甲酰转移酶的活性，而这些酶都是合成叶酸所必需的酶，参与胸腺嘧啶核苷酸和嘌呤核苷酸的生物再合成过程。临床研究显示本品体外可抑制间皮瘤细胞系（ＭＳＴＯ－２１１Ｈ，ＮＣＩ－Ｈ２０５２）的生长。间皮瘤细胞系ＭＳＴＯ－２１１Ｈ的研究显示出本品与顺铂联用有协同作用。适用于与顺铂联合治疗无法手术的恶性胸膜间皮瘤，也可用于局部晚期或先前化疗后转移的非小细胞肺癌。

【用法与用量】静脉滴注：５００ｍｇ／ｍ２，第１日，滴注１０ｍｉｎ以上，３０ｍｉｎ后静脉滴注顺铂７５ｍｇ／ｍ２２ｈ；２１ｄ后重复。

【不良反应】

１．很常见神经或感觉异常、恶心、呕吐、口炎或咽炎、畏食、腹泻、便秘、疲劳、肌酐清除率降低、肾功能障碍、脱水、白细胞减少、血红蛋白减少、血小板减少、皮疹、脱屑、脱发。

２．常见消化不良、味觉障碍、瘙痒、结膜炎、发热。

３．可见肝药酶升高。

４．罕见心律失常。

【制剂与规格】粉针剂：２００ｍｇ、５００ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

２．肝肾功能不全者和骨髓抑制患者慎用。

３．检查血常规，监测肝肾功能、血浆同型半胱氨酸（为叶酸缺乏的灵敏标志，可能预示本品的毒性）。

【药物相互作用】

１．与布洛芬合用，可使本品的清除率降低２０％，ＡＵＣ增加约２０％。肾功能正常患者，可与布洛芬同时使用；轻到中度肾功能不全患者，两药同用时要谨慎。

２．与对肾脏有害的药物和增加肾小管负担的其他药物（如丙磺舒）合用，可延迟本品的清除。

３．顺铂、叶酸、维生素Ｂ１２不改变本品的药代动力学。

４．低、中等剂量的阿司匹林不影响本品的药代动力学，高剂量的阿司匹林对本品药代动力学的影响还不清楚，两药合用时应谨慎。

５．本品与经ＣＹＰ３Ａ，ＣＹＰ２Ｄ６，ＣＹＰ２Ｃ９和ＣＹＰ１Ａ２代谢的药物合用，未见后者清除率降低。

（三）ＤＮＡ聚合酶抑制剂

阿糖胞苷Ｃｙｔａｒａｂｉｎｅ

其他名称：胞嘧啶阿拉伯糖苷，盐酸阿糖胞嘧啶，Ａｒａ－Ｃ，赛德萨，Ｃｙ?ｔｏｓａｒ。

【药代动力学】本品可静脉、皮下、肌内或鞘内注射而吸收。静脉注射后能广泛分布于体液、组织及细胞内，静脉滴注后约有中等量的药物可透过血－脑脊液屏障，其浓度约为血浆中浓度的４０％。本品在肝、肾等组织内代谢，在血及组织中很容易被胞嘧啶脱氨酶迅速脱氨而形成无活性的尿嘧啶阿拉伯糖苷。在脑脊液内，由于脱氨酶含量较低，故其脱氨作用较缓慢。静脉给药时，ｔ１／２α为１０～１５ｍｉｎ。ｔ１／２β为２～２．５ｈ；鞘内给药时，ｔ１／２可延至１１ｈ。在２４ｈ内约１０％以阿糖胞苷、７０％～９０％以尿嘧啶阿糖胞苷为主的无活性物质形式从肾脏排泄。

【作用与用途】本品为主要作用于细胞Ｓ增殖期的嘧啶类抗代谢药物，通过抑制细胞ＤＮＡ的合成，干扰细胞的增殖。阿糖胞苷进入人体后经激酶磷酸化后转为阿糖胞苷三磷酸及阿糖胞苷二磷酸，前者能强有力地抑制ＤＮＡ聚合酶的合成，后者能抑制二磷酸胞苷转变为二磷酸脱氧胞苷，从而抑制细胞ＤＮＡ聚合及合成。本品为细胞周期特异性药物，对处于Ｓ增殖期细胞的作用最为敏感，对抑制ＲＮＡ及蛋白质合成的作用较弱。本品用于急性白血病；对恶性淋巴瘤、肺癌、消化道癌、头颈部癌有一定疗效；脑膜白血病鞘内注射疗效较好；也可用于治疗某些肿瘤的脑转移；对眼带状疱疹、单纯疱疹性结膜炎有一定疗效。

【用法与用量】

１．静脉注射１～３ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ，连用８～１５ｄ，或４～６ｍｇ／ｋｇ，每周２次。

２．静脉滴注５～７．５ｍｇ／ｋｇ，８～１２ｈ滴完，连用４～５ｄ。

３．皮下注射１～３ｍｇ／ｋｇ，每周１～２次。

４．鞘内注射２５～７５ｍｇ／次，溶于生理盐水２ｍＬ中，每日或隔日１次，连用３次。预防脑膜白血病，每６周注射一次。

【不良反应】

１．食欲减退、恶心、呕吐。

２．白细胞、血小板下降，贫血。

３．发热、脱发、皮疹、肝功能损伤。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ、５００ｍｇ。滴眼剂：０．１％。

【注意事项】注射液在冰箱中可保存７ｄ，室温下仅能保存２４ｈ。

【药物相互作用】

１．四氢尿苷可抑制脱氨酶，延长阿糖胞苷的ｔ１／２，提高其血浆浓度，起增效作用。

２．本品可使细胞部分同步化，继续应用柔红霉素、阿霉素、环磷酰胺及亚硝脲类药物可以增效。

３．本品不应与５－ＦＵ并用。

依诺他滨Ｅｎｏｃｉｔａｂｉｎｅ

其他名称：山嵛阿糖胞苷，散癌星，散瘤星，ＢＨ－ＡＣ。【药代动力学】急性白血病患者在１５ｈ内静脉滴注本品２００ｍｇ后，血浆中浓度呈双相变化，ｔ１／２α、ｔ１／２β分别为（０．３７±０．２５）ｈ和（５．３±４．８）ｈ。血细胞中浓度为血浆中浓度的１０倍，骨髓中浓度也显著高于血浆。本品主要从尿中排泄，原形药物不随尿排泄，而在用药开始后２４ｈ，经代谢后，有０．５％以阿糖胞苷排泄，７２％以阿糖尿苷排泄。

【作用与用途】本品为阿糖胞苷的衍生物，阿糖胞苷的４位Ｎ上的山嵛酰基使其亲脂性增大，在血中及组织内的浓度能维持较长时间。本品进入体内后，在肝、脾、肾及白血病细胞中代谢并转化为阿糖胞苷，从而抑制ＤＮＡ合成而发挥抗肿瘤作用，对多种实验肿瘤有抑制效应。适用于急性白血病和慢性白血病急性病变。

【用法与用量】静脉滴注：每日３．５～６ｍｇ／ｋｇ，加５％葡萄糖注射液或生理盐水静脉滴注２～４ｈ，１～２次／ｄ，连用１０～１４ｄ。

【不良反应】偶见血压下降、胸部压迫感、皮疹、发绀、白细胞及血小板减少、恶心、呕吐、头痛。

【制剂与规格】粉针剂：１５０ｍｇ、２５０ｍｇ。

【注意事项】骨髓功能低下及肝病患者、孕妇慎用。

安西他滨Ａｎｃｉｔａｂｉｎｅ

其他名称：环胞啶，环胞苷，Ｃｙｃｌｏｃｙｔｉｄｉｎｅ，Ｃｙｃｌｏ－Ｃ。

【药代动力学】口服有效，在血液和脏器内停留时间较长，ｔ１／２为８ｈ。单次静脉注射安西他滨２０ｍｇ／ｍ２，于２４ｈ内排泄９５％，其中８５％为Ｃｙｃｌｏ－Ｃ，１０％为Ａｒａ－Ｃ和阿糖尿苷。鞘内注射２４ｈ后仍存在有效浓度。

【作用与用途】本品为阿糖胞苷的脱水衍生物，在细胞内转变成阿糖胞苷，其本身可磷酸化而阻碍脱氧核糖核酸的合成。它的特点是不直接被胞苷脱氨酶脱氨而失活，而且对其他代谢酶也较稳定，故体内维持时间较长，并可口服。本品为细胞周期特异性药物，主要作用于Ｓ期，并对Ｇ１／Ｓ、Ｓ／Ｇ２转换期亦有作用。在实验抗肿瘤药中，本品治疗指数最高为５０（阿糖胞苷为１２，甲氨蝶呤为１２，柔红霉素为８．３）。本品对单纯疱疹病毒亦有抑制作用。本品与６－巯基嘌呤（６－ＭＰ）、甲氨蝶呤、长春新碱（ＶＣＲ）、环磷酰胺、５－ＦＵ无交叉抗药性。主要用于急性白血病，对急性粒细胞白血病效果最佳；对脑膜白血病亦有良好疗效；对恶性淋巴瘤有效；与其他抗癌药合用试用于实体瘤。

【用法与用量】

１．静脉注射或肌内注射每日５～１０ｍｇ／ｋｇ，连用５～７ｄ，１０～１４ｄ为１个疗程。

２．静脉滴注４～１２ｍｇ／ｋｇ溶于５％葡萄糖注射液或生理盐水５００ｍＬ中静脉滴注，１次／ｄ，连用５～１０ｄ为１个疗程。

３．鞘内注射用于脑膜白血病，５０～１００ｍｇ溶于生理盐水２ｍＬ中，每日或隔日１次。

【不良反应】

１．食欲减退、恶心、呕吐。

２．白细胞及血小板轻度下降。

３．偶见腮腺肿胀、直立性低血压及肝药酶升高。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ、２００ｍｇ。片剂：１００ｍｇ。眼膏剂：０．０５％。

【注意事项】本品不良反应与Ａｒａ－Ｃ相似，但较轻，亦应定期复查血常规及肝功能。

吉西他滨Ｇｅｍｃｉｔａｂｉｎｅ

其他名称：健择（Ｇｅｍｚａｒ），泽菲。

【药代动力学】静脉注射后很快分布到各组织，滴注时间越长，分布体积就越广、越深入，ｔ１／２越长。短时间内滴注，ｔ１／２为３２～９４ｍｉｎ；在结束滴注５ｍｉｎ内，Ｃｍａｘ为３．２～４５．５ｍｇ／ｍＬ。本品蛋白质结合率低，能被胞苷脱氨酸在肝、肾、血液和其他组织快速完全地代谢，只有不到１０％原形与代谢物从尿中排泄，总清除率为２９．２～９２．２Ｌ／（ｈ·ｍ２），与性别、年龄有关。

【作用与用途】本品是细胞周期特异性抗代谢类药物，主要作用于肿瘤细胞Ｓ期，可以阻止Ｇ１期向Ｓ期的进展。吉西他滨在脱氧胸苷激酶的作用下转化为吉西他滨一磷酸盐（ｄＦｄＣＭＰ）、吉西他滨二磷酸盐（ｄＦｄ?ＣＤＰ）和吉西他滨三磷酸盐（ｄＦｄＣＴＰ），其中ｄＦｄＣＤＰ和ｄＦｄＣＴＰ为活性产物。本品对多种实体瘤有明显细胞毒作用，是广谱的抗肿瘤抗代谢药物。用于治疗晚期肺癌、晚期胰腺癌、乳腺癌、头颈部癌等。

【用法与用量】静脉滴注：１０００ｍｇ／ｍ２静脉滴注３０ｍｉｎ，１次／周，共３次，每４周重复。即第１、８、１５日各给药１次，第４周休息。多与顺铂联合用药。

【不良反应】

１．出现轻、中度骨髓抑制，以白细胞下降为主。

２．可见氨基转移酶升高，无须停药。

３．轻度恶心、呕吐。

４．轻度蛋白尿或血尿，流感样症状。

５．偶见轻度支气管痉挛、过敏。

【制剂与规格】粉针剂：２００ｍｇ、１０００ｍｇ。

【注意事项】

１．本品配制的最大浓度为４０ｍｇ／ｍＬ，超过此浓度溶解度下降，用前再进一步稀释。配制液须温室保存并于２４ｈ内用完。

２．禁止冷藏。

３．禁用于哺乳期妇女及孕妇。

阿卡沙－１８Ａｉｋａｓａｒ－１８

其他名称：ＮＯＡＣ。

【药代动力学】在肿瘤细胞分离为细胞核、细胞膜和细胞质之后，本品９０％以上被分配到细胞膜部分，而阿糖胞苷９５％以上被分配到细胞质部分。与阿糖胞苷相比，本品总的细胞吸收率高，ｔ１／２长（为阿糖胞苷的５倍以上），在体外的磷酸化代谢物少，ＤＮＡ掺和作用弱。本品的吸收与核苷转运无关。本品静脉注射数分钟内９０％以上与红细胞膜、血浆脂蛋白、白细胞结合，在血浆内则分布在ＨＤＬ、ＬＤＬ、ＮＬＤＬ，大约５０％与红细胞结合。

【作用与用途】本品为高活性抑制肿瘤细胞生长药，对Ｌ１２１０肿瘤模型及多种异种移植人肿瘤具有较强的细胞毒性作用，用于前列腺或骨髓增生异常综合征。

【用法与用量】静脉或肌内注射：０．２５～０．５ｍｇ／ｋｇ，连用３ｄ，停１０ｄ为１个疗程。

【不良反应】

１．中度白细胞和血小板减少，无溶血毒性。

２．大剂量可引起胃肠道反应、脱发及肝损害等。

【制剂与规格】注射剂：２５ｍｇ。

【注意事项】用药期间监测血常规。

（四）抗嘧啶药

阿扎胞苷Ａｚａｃｉｔｉｄｉｎｅ

其他名称：阿斯替丁，拉达美新，５－氮杂胞苷（５－Ａｚａｃｙｔｉｄｉｎｅ），５－ＡＺＣＲ。

【药代动力学】本品皮下注射后，吸收良好，与血浆蛋白结合，在体内通过脱氢迅速被代谢。注射３０ｍｉｎ后，血中原形存留＜２％，但其代谢产物ｔ１／２为３．５ｈ，８５％的放射性物质在４８ｈ内排出。

【作用与用途】本品是胞苷的第５位上的—ＣＨ????换成Ｎ的类似物，为胞嘧啶核苷类药物。在体内先转变成氮杂胞苷酸（ＡｚＣＲＰ）后，再掺入瘤细胞ＲＮＡ与ＤＮＡ中，阻碍ＲＮＡ、ＤＮＡ及蛋白质的合成；同时可抑制乳酸脱羧酶，影响嘧啶的新合成。本品为细胞周期特异性药物，主要杀伤Ｓ期和Ｇ１晚期细胞，大剂量时对周期内各时相细胞均有杀伤作用。适用于各种恶性肿瘤。

【用法与用量】静脉注射：１５０～４００ｍｇ／ｍ２，１次／ｄ，连用５ｄ。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【不良反应】

１．白细胞、血小板减少。

２．恶心、呕吐。

３．偶见肝药酶升高。

【注意事项】本品必须肠外给药，临时配制。

（五）嘌呤核苷酸合成酶抑制剂

巯嘌呤Ｍｅｒｃａｐｔｏｐｕｒｉｎｅ

其他名称：６－巯基嘌呤，６－Ｍｅｒｃａｐｔｏｐｕｒｉｎｕｍ，６－ＭＰ。

【药代动力学】口服胃肠道吸收不完全，约５０％。广泛分布于体液内。血浆蛋白结合率约为２０％。本品吸收后的活化分解代谢过程主要在肝脏内进行，在肝内经黄嘌呤氧化酶等氧化及甲基化作用后分解为硫尿酸等而失去活性。静脉注射后的ｔ１／２约为９０ｍｉｎ，约半量经代谢后在２４ｈ即迅速从肾脏排泄，其中７％～３９％以原形排出。

【作用与用途】本品属于抑制嘌呤合成途径的细胞周期特异性药物，化学结构与次黄嘌呤相似，因而能竞争性地抑制次黄嘌呤的转变过程。本品进入体内，在细胞内必须由磷酸核糖转移酶转为巯嘌呤核糖核苷酸后，方具有活性。处于Ｓ期的细胞对本品较敏感，本品除能抑制ＤＮＡ的合成外，对ＲＮＡ的合成亦有轻度抑制作用。本品对急性白血病效果较好，对慢性粒细胞白血病也有效；对绒毛膜上皮癌和恶性葡萄胎、恶性淋巴瘤、多发性骨髓瘤也有一定疗效。

【用法与用量】

１．白血病２．５～３ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），分２～３次口服，根据血常规调整剂量，２～４个月为１个疗程。

２．绒毛膜上皮癌６ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），连用１０ｄ为１个疗程。隔３～４周后可再重复疗程。

【不良反应】

１．白细胞及血小板减少。

２．食欲减退、恶心、呕吐、腹泻、口腔炎、口腔溃疡。

３．少数患者有肝内胆汁淤积和肝组织损害而出现黄疸，停药后可消退。

４．可有血尿酸过高及尿酸结晶尿、肾功能障碍。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】肝肾功能不全者慎用。

【药物相互作用】

１．与别嘌呤同时服用时，由于后者抑制了巯嘌呤的代谢，明显地增加巯嘌呤的效能与毒性。

２．与对肝细胞有毒性的药物同时服用时，有增加对肝细胞毒性的危险。

３．与其他对骨髓有抑制的抗肿瘤药物或放射治疗合并应用时，会增强巯嘌呤效应，因而必须考虑调节本品的剂量与疗程。

硫鸟嘌呤Ｔｉｏｇｕａｎｉｎｅ

其他名称：６－硫代鸟嘌呤，６－ＴＧ。

【药代动力学】口服后吸收不完全，约３０％。本品的活化及分解过程均在肝脏内进行，经甲基化作用转为氨甲基巯嘌呤或经脱氨作用转为巯嘌呤而失去活性，但灭活的代谢过程与黄嘌呤氧化酶无关，因而服用别嘌醇，对本品的代谢并无明显的抑制作用。一次口服，４０％的药物在２４ｈ内以代谢产物形式经尿液排出，尿中仅能测出微量的硫鸟嘌呤。

【作用与用途】本品属于抑制嘌呤合成途径的常用嘌呤代谢拮抗药物，是细胞周期特异性药物，处于Ｓ期的细胞对本品最敏感，除能抑制细胞ＤＮＡ的合成外，对ＲＮＡ的合成亦有轻度抑制作用。本品是鸟嘌呤的类似物，在人体内必须由磷酸核糖转移酶转为６－ＴＧ核糖核苷酸方具活性。本品的作用环节与巯嘌呤相似，此外，６－ＴＧ核糖核苷酸通过对鸟苷酸激酶的抑制作用，可阻止鸟苷三磷酸（ＧＭＰ）磷酸化为鸟苷二磷酸（ＧＤＰ）。本品经代谢为脱氧核糖三磷酸后，掺入ＤＮＡ，因而进一步抑制核酸合成，巯嘌呤无此作用。本品与巯嘌呤有交叉耐药，与阿糖胞苷合用可提高疗效。用于急性白血病，对慢性粒细胞白血病急性变也有一定疗效。

【用法与用量】口服：每日１００ｍｇ／ｍ２（２～２．５ｍｇ／ｋｇ），１次或分次口服。联合用药以５～１０ｄ为１个疗程，间歇７～１４ｄ。

【不良反应】

１．白细胞及血小板减少。

２．恶心、呕吐、口腔炎。

３．肝功能损害。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】

１．骨髓已有显著抑制并出现感染或出血者，有肝、肾功能损害或胆道疾患者，有痛风病史或尿酸盐结石病史者，４～６周已接受过细胞毒药物或放射治疗者均应慎用。

２．用药期间应检查血常规和肝肾功能。

３．服用本品时应适当增加水的摄入量，并使尿液保持碱性，或同时服用别嘌醇，以防止血清尿酸增高及尿酸性肾病形成。

４．本品可有迟发不良反应，当检查指标异常时应迅速停药。

【药物相互作用】

１．本品有增加血尿酸含量的作用，因而和抗痛风药物同时使用时，须调节抗痛风药的剂量，以控制高尿酸症及痛风疾病。

２．本品与其他细胞毒药物或放疗合用时，会增强疗效，因而须考虑调节本品的剂量与疗程。

磺巯嘌呤钠ＳｕｌｆｏｍｅｒｃａｐｒｉｎｅＳｏｄｉｕｍ

其他名称：６－巯基嘌呤磺酸钠，溶癌呤（Ｔｉｓｕｐｕｒｉｎｅ），ＡＴ－１４３８。

【药代动力学】与巯嘌呤相似。

【作用与用途】本品是我国创制的一种巯嘌呤的水溶性衍生物，在体内转变成巯嘌呤而发挥抗肿瘤作用，是一种抗核酸代谢的细胞周期特异性药物，作用机制与巯嘌呤相似。本品主要用于急性粒细胞及淋巴细胞白血病，绒毛膜上皮癌及恶性葡萄胎等。

【用法与用量】

１．静脉给药治疗白血病，每日４～５ｍｇ／ｋｇ，溶于生理盐水或５％葡萄糖注射液中缓慢静脉注射或滴注，１０～１４ｄ为１个疗程。治疗绒毛膜上皮癌或恶性葡萄胎，每日８～１０ｍｇ／ｋｇ，１０ｄ为１个疗程。

２．鞘内给药１００～２００ｍｇ／次，隔１～２ｄ注射１次，５次为１个疗程。

【不良反应】与６－ＭＰ相似，但较轻。主要为骨髓抑制及消化道反应。

【制剂与规格】粉针剂：２００ｍｇ、４００ｍｇ。

【注意事项】

１．本品有致畸作用，孕妇禁用。

２．肝功能不全者禁用，肾功能不全者应适当减量。

克拉屈滨Ｃｌａｄｒｉｂｉｎｅ

其他名称：２－氯脱氧腺苷，克拉立平（Ｌｅｕｓｔａｔｉｎ）。

【药代动力学】１７名毛细胞白血病患者，每日给药０．０９ｍｇ／ｋｇ，连续静脉滴注７ｄ以上，测得平均稳态血药浓度为５．７ｎｇ／ｍＬ，总清除率为６６３．５ｍＬ／（ｋｇ·ｈ）。８名恶性血液病患者，均给予本品０．１２ｍｇ／ｋｇ，静脉滴注２ｈ。滴注完毕时的平均血浆浓度为（４８±１９）ｎｇ／ｍＬ。消除过程符合双相或三相消除模型。终末消除半衰期为５．４ｈ，稳态分布容积为（４．５±２．８）Ｌ／ｋｇ。本品可以透过血－脑脊液屏障，脑脊液中的浓度约为血浆浓度的２５％。血浆蛋白结合率约为２０％。尿中排泄率平均为１８％。

【作用与用途】本品的抑瘤活性与脱氧胞苷激酶和脱氧核苷酸激酶活性有关。它主要以被动转运进入细胞，在细胞内被脱氧胞苷激酶磷酸化，转化为克拉屈滨三磷酸，掺入ＤＮＡ分子，妨碍ＤＮＡ断裂后的修复作用，造成ＮＡＤ和ＡＴＰ耗竭，破坏细胞代谢，影响ＤＮＡ合成。因此本品对分化或静止期的淋巴细胞和单核细胞均有抑制ＤＮＡ合成和修复的作用。主要对毛细胞白血病疗效很好，对其他淋巴瘤及白血病亦有效。

【用法与用量】静脉滴注：每日０．０９ｍｇ／ｋｇ，连用７ｄ。

【不良反应】

１．骨髓抑制为剂量限制毒性，用推荐剂量时很少发生。

２．发热、恶心、呕吐、脱发、皮疹或肝功能异常亦可见。

【制剂与规格】注射剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】用药期间监测血常规。

氟达拉滨Ｆｌｕｄａｒａｂｉｎｅ

其他名称：２－氟阿糖腺苷酸，氟阿糖腺苷，２－Ｆ－Ａｒａ－ＡＭＰ，福达华（Ｆｌｕｄａｒａ）。

【药代动力学】口服给药１．１～１．２ｈ可达血药峰浓度，ＡＵＣ为１７６０～３０１６μｇ·ｈ／Ｌ；静脉给药为３０６０μｇ·ｈ／Ｌ；皮下给药为４．５６μｇ·ｈ／Ｌ。多次静脉给药药效可维持６５～９１周。口服后生物利用度为５４％～５６％，皮下给药的生物利用度为静脉注射的１．０５倍。本品分布半衰期为５７ｍｉｎ，Ｖｄ为９８Ｌ／ｋｇ。代谢产物为２－氟－阿糖腺苷（有活性）和２－氟－腺嘌呤－５－三磷酸盐。约４０％经肾排泄，总体清除率为８．９Ｌ／（ｍ２·ｈ）。原形药物的消除半衰期为１０．３～２０ｈ。

【作用与用途】本品为阿糖腺苷的氟化类似物，具有阿糖胞苷相似的抗肿瘤作用机制，但不被腺苷脱氨酶脱氨灭活。本品在体内转变为Ｆ－Ａｒａ－ＡＴＰ，抑制ＤＮＡ和ＲＮＡ的合成。本品抑制多种人体肿瘤的生长，在体外还有增强多种抗肿瘤药物活性的作用。主要用于Ｂ细胞慢性淋巴细胞白血病的治疗，适用于含烷化剂方案无效或病情进展的患者，还可用于白血病和淋巴瘤的治疗。

【用法与用量】静脉滴注：推荐剂量为２５ｍｇ／ｍ２，３次／ｄ，连续５ｄ，每次治疗间隔２８ｄ。

【不良反应】

１．骨髓抑制。

２．恶心、呕吐、腹泻、厌食。

３．神经毒性，可出现严重的剂量依赖性中枢神经系统毒性。

４．肺毒性。

５．发热、疼痛、感染、寒战、肿瘤溶解综合征。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．应定期检查血常规。

２．应监护患者肾功能，剂量应根据血清肌酐水平调整。

３．孕妇禁用。

氯法拉滨Ｃｌｏｆａｒａｂｉｎｅ

其他名称：卢伐拉滨，克罗拉滨。

【药代动力学】静脉滴注后，血药峰浓度在滴注结束时出现。蛋白结合率为４７％，Ｖｄ为１７２Ｌ。主要通过脱氧胞苷激酶在细胞内磷酸化而转变为细胞毒活性形式，仅０．２％在肝脏代谢。４９％～６０％以原形从肾脏排泄，总清除率为２８．８Ｌ／（ｍ２·ｈ）。ｔ１／２为５．２ｈ，三磷酸代谢物的ｔ１／２大于２４ｈ。

【作用与用途】本品为脱氧腺苷类似物，与其他脱氧腺苷类似物（如克拉屈滨、氟达拉滨）相比，本品除可促进细胞凋亡外，还通过抑制核糖核苷酸还原酶和ＤＮＡ多聚酶而起抗肿瘤作用。用于复发性或难治性急性淋巴细胞白血病，与阿糖胞苷联用，对急性髓性白血病和骨髓增生异常综合征的老年患者有效。

【用法与用量】静脉滴注：每日５０ｍｇ／ｍ２，大于２ｈ，连续５ｄ，每２～６周重复。可以与阿糖胞苷联用。

【不良反应】

１．最常见骨髓抑制，血细胞减少。

２．心动过速、高血压、低血压、毛细血管渗漏综合征和系统性炎症反应综合征（ＳＩＲＳ）。

３．水肿、体重减轻、高尿酸血症。

４．鼻出血、呼吸困难、咳嗽。

５．关节痛、肌肉痛、肢体疼痛。

６．血尿、血清肌酸酐升高。

７．肝药酶升高。

８．恶心、呕吐、腹痛、腹泻、便秘。

９．头痛、乏力、头晕、嗜睡、震颤、焦虑、抑郁。

１０．皮炎、皮肤干燥、红斑、瘙痒。

【制剂与规格】粉针剂：２０ｍｇ。

【注意事项】

１．低血压或脱水患者、肝肾功能不全患者、骨髓抑制导致的继发感染患者、可能出现肿瘤溶解综合征的患者、孕妇及哺乳期妇女慎用。

２．用药期间注意监测血常规、肝肾功能、尿酸浓度、血压、呼吸功能。

奈拉滨Ｎｅｌａｒａｂｉｎｅ

其他名称：奈拉腺苷。

【药代动力学】静脉注射（剂量１５００ｍｇ／ｍ２）后，本品与代谢产物９－β－Ｄ－阿糖呋喃糖鸟嘌呤Ａｒａ－Ｇ的血药峰浓度分别为５ｍｇ／Ｌ、３１．４ｍｇ／Ｌ。ＡＵＣ分别为４．４ｇ·ｈ／ｍＬ、１６２ｇ·ｈ／ｍＬ。蛋白结合率低于２５％。本品代谢为Ａｒａ－Ｇ后，再依次生成为鸟嘌呤、黄嘌呤、尿素和尿囊素。本品与Ａｒａ－Ｇ的肾清除率分别为２４Ｌ／ｈ、６．２Ｌ／ｈ，轻、中度肾功能不全者平均表观清除率分别降低１５％～４０％。本品与Ａｒａ－Ｇ的肾排泄率分别为６．６％、２７％，总体清除率分别为１９７Ｌ／（ｈ·ｍ２）、１０．５Ｌ／（ｈ·ｍ２），ｔ１／２分别为３０ｍｉｎ和３ｈ。

【作用与用途】本品为脱氧鸟苷酸类似物Ａｒａ－Ｇ的前体药物，可在体内转化为Ａｒａ－Ｇ，再经单磷酸化转化为活性的５′－三磷酸盐（Ａｒａ－ＧＴＰ），后者在白血病母细胞中积聚，嵌入ＤＮＡ而抑制ＤＮＡ的合成。用于至少经过两次化疗后复发的或治疗无效的急性Ｔ淋巴细胞白血病、Ｔ淋巴母细胞淋巴瘤。

【不良反应】

１．胸痛、水肿、低血压、心动过速。

２．高血糖症、电解质紊乱。

３．咳嗽、呼吸困难。

４．可见关节痛、肌痛。

５．血肌酸酐升高。

６．脑出血、昏迷、头晕、头痛、嗜睡、惊厥、周围神经病、癫痫发作。

７．意识模糊、抑郁、失眠。

８．肝药酶升高。

９．口腔炎、恶心、呕吐、便秘、腹痛、腹泻。

１０．血细胞减少、疲乏、发热。

【用法与用量】静脉滴注：成人每日１５００ｍｇ／ｍ２，滴注２ｈ，第１、３、５日给药，２１ｄ为一周期；儿童每日６５０ｍｇ／ｍ２，滴注１ｈ，连续５ｄ，２１ｄ为一周期。

【制剂与规格】注射液：２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．有严重神经系统不良反应的报道。应密切监测患者神经系统不良事件，如出现２级或更高级的神经系统不良反应，应停药。

２．对本品过敏者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

３．高尿酸血症、骨髓抑制患者慎用。

地西他滨Ｄｅｃｉｔａｂｉｎｅ

其他名称：达珂（Ｄａｃｏｇｅｎ）。

【药代动力学】本品血药浓度监测可能不适用于临床。在体外，对人类白血病细胞的最低细胞毒性浓度约为０．００５μｇ／ｍＬ。对非小细胞肺癌细胞，浓度为１μｇ／ｍＬ即可激活抑癌基因Ｐ１６的表达。对急性白血病患者，持续静脉滴注１ｍｇ／（ｋｇ·ｈ），平均血药浓度为０．２～０．４μｇ／ｍＬ。对非小细胞肺癌患者，６ｈ滴注１００ｍｇ／ｍ２，稳态血药浓度为０．４μｇ／ｍＬ；８ｈ滴注６６０ｍｇ／ｍ２，稳态血药浓度为０．６～１．２μｇ／ｍＬ。药物可分布于脑脊液，脑膜白血病患者脑脊液浓度约为相应稳态血药浓度的２０％。药物在肝脏代谢。ｔ１／２为８～３０ｍｉｎ。

【作用与用途】本品为嘧啶类似物，是Ｓ期细胞周期特异性药物，可诱导ＤＮＡ的低甲基化，从而激活基因和诱导瘤细胞分化。抑制ＤＮＡ高甲基化能改变基因的表达，可能会抑制疾病进展和抗药性。地西他滨三磷酸盐整合入ＤＮＡ，并通过结合ＤＮＡ甲基转移酶，抑制酶的活性来阻止新合成ＤＮＡ的甲基化，从而起到抗肿瘤作用。本品的作用机制与阿糖胞苷不同，后者直接影响ＤＮＡ合成。本品与顺铂在体外表现出协同的细胞毒性作用，归因于本品可促进ＤＮＡ的低甲基化。用于治疗骨髓增生异常综合征（ＭＤＳ）。

【用法与用量】静脉滴注：一次１５ｍｇ／ｍ２，滴注３ｈ，３次／ｄ，持续３ｄ，每６周为１个疗程。本品１个疗程后根据血常规调整给药剂量及给药时间间隔。

【不良反应】

１．常见发热、感染，可见剂量限制性骨髓抑制、白细胞减少及血小板减少。

２．可见恶心与呕吐，少见黏膜炎、腹泻、脱发。

３．偶见乏力、精神病。

４．罕见心肌梗死、急性心力衰竭、肾毒性、肝药酶增加。

【制剂与规格】注射液：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者、孕妇及哺乳期妇女禁忌。

２．骨髓抑制者、肝肾功能损害者慎用。

喷司他丁Ｐｅｎｔｏｓｔａｔｉｎ

其他名称：脱氧助间型霉素，２－Ｄｅｏｘｙｃｏｆｏｒｍｙｃｉｎ，ＤＣＦ。

【药代动力学】血浆蛋白结合率为４％，Ｖｄ为３６．１Ｌ，ｔ１／２α为１１～８５ｍｉｎ。５０％～９６％经肾排泄，总清除率为６８ｍＬ／（ｍｉｎ·ｍ２），ｔ１／２β为３～５ｈ（平均５．７ｈ）。

【作用与用途】本品为一种极强的腺苷脱氨酶（ＡＤＡ）抑制剂，ＡＤＡ是一种参与嘌呤救援代谢途径的酶，可使腺苷脱氨变成次黄苷，此酶为淋巴细胞正常功能所必需。本品与ＡＤＡ的亲和力很高，可与ＡＤＡ紧密结合，抑制ＡＤＡ的活性，使细胞ｄＡＴＰ水平增高，ｄＡＴＰ通过抑制核糖核苷酸还原酶阻断ＤＮＡ合成。本品还能抑制ＲＮＡ合成和增强对ＤＮＡ的损伤，因此有细胞毒作用。本品可抑制脾细胞和ＪｕｒｋｅｔｔＴ细胞白血病细胞ＩＬ－２ｍＲＮＡ的合成，具有抑制免疫、抑制某些病毒复制等作用。本品对急性及慢性淋巴细胞白血病、非霍奇金淋巴瘤、皮肤Ｔ细胞淋巴瘤及毛细胞白血病有效。适用于白血病及恶性淋巴瘤。

【用法与用量】静脉注射：５ｍｇ／ｍ２，１次／ｄ，连用３ｄ，每４周重复；或４ｍｇ／ｍ２，每２周重复。

【不良反应】

１．淋巴细胞减少尤为显著。

２．结膜炎及全浆膜炎。

３．昏睡或昏迷。

４．肾毒性可致高尿酸血症，亦可见肺毒性。

５．因抑制免疫功能可致带状疱疹。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ。

【注意事项】骨髓抑制患者、孕妇及肝肾功能不全者慎用。

【药物相互作用】本品能增强经腺苷脱氨酶代谢的抗肿瘤药的作用，如阿糖腺苷（Ａｒａ－Ａ）受ＡＤＡ代谢失活，本品则能减少Ａｒａ－Ａ的代谢，使其抗瘤、抗病毒作用得到增强。

噻唑呋林Ｔｉａｚｏｆｕｒｉｎｅ

其他名称：噻唑羧胺核苷，核糖唑胺，Ｒｉｂｏｘａｍｉｄｅ，ＴＣＡＲ。

【药代动力学】本品可穿透猴的血－脑屏障进入其中枢神经系统，在其脑脊液中的药物浓度可达血浓度的１４％～５１％；亦可进入人脑脊液。本品ｔ１／２α为１５ｍｉｎ，ｔ１／２β为７～８ｈ，主要从尿中排泄，尿中回收率为９０％。

【作用与用途】本品在体内转变为烟酰胺腺嘌呤二核苷酸磷酸（ＮＡＤＰ）的同类物噻唑－４－羧酰胺腺嘌呤双核苷酸（ＴＡＤ），对磷酸肌苷脱氢酶（ＩＭＰＤＨ）发生强力非竞争性抑制，从而阻止该酶促进鸟苷酸的产生，而在白血病细胞中此酶含量比正常细胞为高，因而对白血病疗效好。主要用于治疗白血病。

【用法与用量】静脉注射：一般每日１．６５ｍｇ／ｍ２，连用５ｄ，每３周重复。

【不良反应】

１．可见神经毒性如头痛、昏睡，甚至上肢无力、半身不遂、皮质性失明与昏迷。

２．尚有恶心、呕吐、肌肉痛、轻度白细胞及血小板减少。

３．本品可引起高尿酸血症及肾损伤，合用别嘌醇可防止且可增效。

【制剂与规格】注射液：０．５ｍｇ。

【注意事项】孕妇禁用。肾功能不全者慎用。【药物相互作用】本品与别嘌醇同用，可减轻肾脏毒性，且可增效。

（六）核苷酸还原酶抑制剂

羟基脲Ｈｙｄｒｏｘｙｃａｒｂａｍｉｄｅ

其他名称：Ｈｙｄｒｏｘｙｕｒｅａ，ＨＵ。

【药代动力学】口服吸收佳，血浆ｔｍａｘ为１～２ｈ，６ｈ从血中消失，可透过血－脑脊液屏障，脑脊液中ｔｍａｘ为３ｈ，２０％在肝内代谢，８０％由尿排出。

【作用与用途】本品是一种核苷二磷酸还原酶抑制剂，可阻止核苷酸还原为脱氧核苷酸，干扰嘌呤及嘧啶碱基生物合成，选择性地阻碍ＤＮＡ合成。本品为周期特异性药物，Ｓ期细胞对本品敏感。用于慢性粒细胞白血病疗效较好，对恶性黑色素瘤有效，也用于胃癌、肠癌、乳腺癌、头颈部癌、原发性肝癌等；与放疗合用治疗坏死溃疡型鼻咽癌。

【用法与用量】口服：每日２５～５０ｍｇ／ｋｇ，分２次服，连续用药直到血常规监测出现抑制；６０～８０ｍｇ／ｋｇ，每周２次，连用６～７周；６０ｍｇ／ｋｇ，８ｈ给药一次，或１００ｍｇ／ｋｇ，６ｈ给药一次，２４ｈ为１个疗程，间歇４～７ｄ。

【不良反应】

１．主要有白细胞及血小板下降，有时出现胃肠道反应。

２．有脱发、皮疹、睾丸萎缩及致畸作用。

【制剂与规格】胶囊剂：４００ｍｇ。片剂：５００ｍｇ。

【注意事项】肾功能不全者慎用。

【药物相互作用】

１．本品可能减少５－ＦＵ转变为活性代谢物（Ｆｄ－ＵＭＰ），二者合用应慎重。

２．本品对中枢神经系统有抑制作用，故用本品时慎用巴比妥类、安定类、麻醉药等。

３．本品有可能提高患者血中尿酸的浓度，故与别嘌醇、秋水仙碱、丙磺舒等合用治疗痛风时，须调整上述药物剂量。

４．本品与别嘌醇合用能预防并逆转其所致的高尿酸血症，与烷化剂无交叉耐药性。

羟胍Ｈｙｄｒｏｘｙｇｕａｎｉｄｉｎｅ

其他名称：羟基胍，硫酸羟基胍，ＨＧ。

【药代动力学】与羟基脲相似。

【作用与用途】本品为胍类化合物，结构类似羟基脲，其作用机制与羟基脲相同，对多种动物肿瘤有抑制作用，对Ｌ１２１０可延长生存期９０％，对瓦克癌肉瘤２５６则可延长生存期１００％；对艾氏腹水瘤、腹水型肝癌、白血病有明显疗效，本品与环磷酰胺、塞替派、５－ＦＵ、马利兰、巯嘌呤无交叉耐药。用于粒细胞性白血病、恶性淋巴瘤、癌性腹膜炎，以及贲门癌、胃癌、肝癌、直肠癌、霍奇金淋巴瘤等。

【用法与用量】

１．口服０．２５～０．４ｇ／次，３次／ｄ。

２．灌肠０．５～１ｇ／次，溶于２０～４０ｍＬ注射用水中，１次／ｄ。

３．静脉注射或静脉滴注０．２５～０．５ｇ／次，１次／ｄ，１０次为１个疗程。

４．胸、腹腔注射０．５～１ｇ／次。

【不良反应】

１．有恶心、呕吐、腹泻及白细胞减少、斑丘疹、脱发、高尿酸症等。

２．偶有口唇发麻、头昏及皮肤色素沉着等。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。胶囊剂：５００ｍｇ。粉针剂：０．２５ｇ、０．５ｇ。

【注意事项】孕妇禁用。用药期间禁止哺乳。

（七）ＲＮＡ还原酶抑制剂

肌苷二醛ＩｎｏｓｉｎｅＤｉａｌｄｅｈｙｄｅ

其他名称：次黄嘌呤核苷二醛，Ｄｉｇｌｙｃｏａｌｄｅｈｙｄｅ，ＬＤＡ。

【作用与用途】本品为嘌呤类抗代谢药，通过抑制核苷酸还原酶而抑制ＤＮＡ的合成。试用于肝癌和其他实体瘤。

【用法与用量】静脉注射：０．２ｇ／ｄ，连用５ｄ，停药２ｄ后再循环应用，一般２０次为１个疗程。

【不良反应】无明显不良反应。

【制剂与规格】粉针剂：２００ｍｇ。

【注意事项】孕妇禁用。用药期间禁止哺乳。

腺苷二醛ＡｄｅｎｏｓｉｎｅＤｉａｌｄｅｈｙｄｅ

其他名称：腺嘌呤核苷二醛，ＡＤＡ。

【作用与用途】本品为嘌呤类抗代谢药，通过抑制核苷酸还原酶而阻断ＤＮＡ的合成和肿瘤的生长。试用于肝癌。用于乳腺癌、肺癌、胃癌、淋巴瘤等效果不佳。

【用法与用量】

１．肌内或静脉注射５０ｍｇ／ｄ，连用５ｄ，停药５ｄ再连续循环应用，一般２０次为１个疗程。

２．口服５０ｍｇ／ｄ，顿服。

【不良反应】

１．主要为白细胞减少。

２．连续用量过大时，可出现恶心、呕吐、腹泻等。

３．部分患者注射部位可有疼痛。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ。胶囊剂：５０ｍｇ。

【注意事项】用药期间监测血常规。

三、抑制蛋白质合成与功能的药物

（一）干扰氨基酸供应的药物

门冬酰胺酶Ａｓｐａｒａｇｉｎａｓｅ

其他名称：左旋门冬酰胺酶，天门冬酰胺酶，Ｌ－ＡＳＰ。

【药代动力学】本品经肌肉或静脉途径吸收，血浆蛋白结合率约３０％，吸收后能在淋巴液中测出，但在脑脊液中浓度很低。注射本品后，血中门冬酰胺浓度立即下降到几乎不能测出的水平，说明本品作用迅速。肌内注射的ｔ１／２为３９～４９ｈ，静脉注射的ｔ１／２为８～３０ｈ。本品排泄似呈双相性，尿中仅有微量出现。

【作用与用途】本品为取自大肠杆菌的酶制剂类抗肿瘤药物，能将血清中的门冬酰胺水解为门冬氨酸和氨。正常细胞有自身合成门冬酰胺的功能，而急性白血病等肿瘤细胞则无此功能，当用本品时，肿瘤细胞因既不能从血中取得足够门冬酰胺，亦不能自身合成，使其蛋白质合成障碍，增殖受抑制。本品亦能干扰细胞ＤＮＡ、ＲＮＡ的合成，可能作用于Ｇ１期细胞。适用于急性淋巴细胞白血病，对急性粒细胞白血病及恶性淋巴瘤亦有效。

【用法与用量】静脉滴注或静脉注射：每次５００～１０００ｕ／ｋｇ，每周３～７次或每次２５００ｕ／ｋｇ，每周１次，３～４周为１个疗程。静脉注射用生理盐水２０～４０ｍＬ稀释，静脉滴注以５％葡萄糖注射液或生理盐水５００ｍＬ稀释。

【制剂与规格】注射液：１０００ｕ、２０００ｕ。

【不良反应】恶心、呕吐、食欲不振、腹泻、腹部痉挛、头痛、头昏、嗜睡、精神错乱、肝肾功能损害。

【注意事项】

１．本品可引起过敏反应，用药前须做皮试。

２．有过敏史者、肝肾功能不全者禁用。

【药物相互作用】

１．泼尼松、促皮质素或长春新碱与本品同用时，会增强本品的致高血糖作用，并可能增加本品引起神经病变及红细胞生成紊乱的危险性。

２．由于本品可增高血尿酸的浓度，与抗痛风药合用时，要调节抗痛风药的剂量。抗痛风药一般选用别嘌醇，该药可阻止或逆转门冬酰胺酶引起的高尿酸血症。

３．糖尿病患者用本品时及治疗后，均须注意调节口服降糖药或胰岛素的剂量。

４．与硫唑嘌呤、苯丁酸氮芥、环磷酰胺、环孢素、巯嘌呤、单克隆抗体ＣＤ３或放射疗法合用，可提高疗效，因而应考虑减少化疗药物、免疫抑制剂或放射疗法的剂量。

５．本品与甲氨蝶呤合用，可通过抑制细胞复制的作用而阻断甲氨蝶呤的抗肿瘤作用。

氧代赖氨酸Ｏｘｙｌｙｓｉｎｅ

其他名称：羟基赖氨酸。

【作用与用途】本品为Ｌ－赖氨酸的拮抗剂。试用于继发性肝癌、早期肝癌、肺癌、绒毛膜上皮癌、淋巴肉瘤、纤维肉瘤的治疗。

【用法与用量】

１．口服０．２～０．３ｇ／次，３次／ｄ，总量不超过５０ｇ。

２．肌内或静脉注射０．５～１ｇ／次，用葡萄糖注射液溶解，隔日１次，１０～１４次为１个疗程。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。粉针剂：０．５ｇ、１ｇ。

【不良反应】一般无严重反应，过量时可出现食欲减退、恶心、血清蛋白含量降低。

【注意事项】用药过程监测血常规，肝、肾功能。

培门冬酶Ｐｅｇａｓｐａｒｇａｓｅ

其他名称：ＰＥＧ－Ｌ－天门冬酰胺酶，培加帕酶，Ｏｎｃａｓｐａｒ。

【药代动力学】本品为聚乙二醇（ＰＥＧ）与门冬酰胺酶的共价结合物，作用机制与门冬酰胺酶相同。由于本品经过ＰＥＧ的修饰，具有很高的底物专一性，克服了门冬酰胺酶的免疫原性和严重过敏反应活性。另外，本品具有更长的ｔ１／２，可大大延长给药间隔时间。本品起效慢，可分布于胸水、腹水等渗出液中。Ｖｄ为２．１Ｌ。通过血清蛋白酶分解和单核—吞噬细胞系统清除。ｔ１／２为５．７３ｄ。本品几乎不通过肾脏排泄。

【作用与用途】用于治疗急性淋巴细胞白血病（适用于对门冬酰胺酶过敏者），也可用于治疗非霍奇金淋巴瘤。

【用法与用量】肌内注射：每次２５００ＩＵ／ｍ２，每１～２周１次，１０周为１个疗程。

【不良反应】

１．主要为恶心、呕吐、腹泻、腹痛。

２．多数患者的凝血酶原时间和凝血因子Ⅰ出现异常。

３．尚可见发热、体重减轻、嗜睡、精神错乱、血脂异常、低血钙和氮质血症等。

【制剂与规格】注射液：２５００ＩＵ、３７５０ＩＵ。

【注意事项】

１．对本品过敏者，胰腺炎患者或有胰腺炎病史者，使用门冬酰胺酶有明显出血者禁用。

２．对门冬酰胺酶过敏者、糖尿病或血糖升高者、肝功能不全者、孕妇及哺乳期妇女慎用。

３．用药时应监测血常规、血糖、血淀粉酶、血浆总蛋白及凝血功能和肝、肾功能。

【药物相互作用】

１．本品可抑制细胞复制而阻断甲氨蝶呤等的抗肿瘤作用。

２．由于本品损耗血清蛋白，因此可能增强高血浆蛋白结合率药物的毒性。

３．用药后患者可能有出血或栓塞倾向，与香兰醛、肝素、双嘧达莫、阿司匹林及非甾体抗炎药等合用时应谨慎。

４．使用本品时接种活疫苗，可增加感染的风险。

（二）干扰核糖体供应的药物

三尖杉酯碱Ｈａｒｒｉｎｇｔｏｎｉｎｅ

其他名称：粗榧碱，哈林通碱，ＨＲＴ。

【药代动力学】动物实验表明本品静脉注射１５ｍｉｎ后分布于肾、肝、骨髓、肺、心、胃肠等脏器，２ｈ后各脏器中药物浓度下降迅速，但骨髓中下降较慢。ｔ１／２α为３．５ｍｉｎ，ｔ１／２β为５０ｍｉｎ，２４ｈ尿中排出原形约１２．９％，粪便中排出原形约１．６％。

【作用与用途】本品为细胞周期非特异性抗肿瘤药，但对Ｓ期作用较明显，对Ｇ１期细胞作用增加，Ｓ期和Ｇ２＋Ｍ期细胞作用减少。其作用机制为抑制蛋白质合成的起始阶段，抑制ＤＮＡ聚合酶α活性，导致ＤＮＡ合成下降，严重抑制蛋白质合成。本品还有诱导细胞分化，提高ｃＡＭＰ含量，抑制糖蛋白质合成的作用。本品含有多种生物碱，对多种动物肿瘤有抑制作用。对急性单核性白血病、急性粒细胞白血病、急性早幼粒细胞白血病（ＡＰＬ）有较好的疗效，对恶性淋巴瘤亦有效。

【用法与用量】静脉滴注：１～４ｍｇ／ｄ［儿童０．０８～０．１ｍｇ／（ｋｇ·ｄ）］，溶于１０％葡萄糖注射液２５０～５００ｍＬ中缓慢滴注３ｈ以上，７～１０次为１个疗程，２周后可重复应用。

【不良反应】白细胞减少、恶心、呕吐、厌食、心肌损害，偶有脱发。

【制剂与规格】注射液：１ｍｇ。

【注意事项】用药不宜过久，以免导致永久性周围神经损伤。

【药物相互作用】

１．本品与其他抑制骨髓功能的药物或放疗合用时应调整本品剂量与疗程。

２．老年患者及采用蒽环类抗生素治疗的患者使用三尖杉酯碱应慎用或不用，以免增加心脏毒性。

高三尖杉酯碱Ｈｏｍｏｈａｒｒｉｎｇｔｏｎｉｎｅ

其他名称：高粗榧碱，ＨＨＲＴ。

【药代动力学】ｔ１／２为３～５０ｍｉｎ。

【作用与用途】本品作用机制同三尖杉酯碱，完全缓解率较三尖杉酯碱高。用于急性粒细胞白血病、急性单核细胞白血病及恶性淋巴瘤，也可用于真性红细胞增多症、慢性粒细胞白血病及早幼粒细胞白血病。

【用法与用量】静脉滴注：１～４ｍｇ／ｄ，以１０％葡萄糖注射液２５０～５００ｍＬ稀释后缓慢滴注（３０～４０滴／ｍｉｎ），一般５～１０ｄ为１个疗程。间歇７～１０ｄ，具体时间根据血常规变化而定。

【不良反应】同三尖杉酯碱。

【制剂与规格】注射液：１ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．慎与碱性药物配伍。

２．心律失常，器质性心血管病，肝、肾功能不全患者慎用。

【药物相互作用】同三尖杉酯碱。

（三）干扰组蛋白合成的药物

伏立诺他Ｖｏｒｉｎｏｓｔａｔ

其他名称：沃瑞诺斯特，卓林泽（Ｚｏｌｉｎｚａ）。

【药代动力学】单次口服４００ｍｇ的ＡＵＣ、Ｃｍａｘ和ｔｍａｘ分别为（５．５±０．６２）ｍｏｌ·ｈ／Ｌ、（１．２±０．６２）ｍｏｌ／Ｌ和４ｈ。多次口服达稳态的ＡＵＣ、Ｃｍａｘ和ｔｍａｘ分别为（６．０±２．０）ｍｏｌ·ｈ／Ｌ、（１．２±０．５３）ｍｏｌ／Ｌ和４ｈ。本品浓度范围在０．５～５０μｇ／ｍＬ时，血浆蛋白结合率为７１％。本品主要代谢途径为葡萄苷酸化和β－氧化的水解作用，本品几乎不通过细胞色素Ｐ４５０转化。只有不到１％的药物以原形从尿中排出。稳态下本品的无药理活性代谢物（本品的Ｏ－葡萄糖醛酸苷、４－苯胺基－４－氧丁酸）在尿中的平均回收率分别为（１６±５．８）％和（３６±８．６）％。本品及其Ｏ－葡萄糖醛酸苷的平均终末半衰期约为２ｈ，而４－苯胺基－４－氧丁酸的平均终末半衰期为１１ｈ。

【作用与用途】本品为组蛋白去乙酰化酶（ＨＤＡＣ）抑制药，可抑制组蛋白去乙酰化酶ＨＤＡＣ１、ＨＤＡＣ２、ＨＤＡＣ３和ＨＤＡＣ６的活性。这些酶可催化组蛋白和转录因子等蛋白质赖氨酸残基上的乙酰基切除。一些肿瘤细胞存在ＨＤＡＣ的过度表达或致癌转录因子上ＨＤＡＣ的异常补充，导致核心核小体组蛋白的去乙酰化。抑制ＨＤＡＣ活性可引起组蛋白赖氨酸残基乙酰基的蓄积，抑制染色质结构打开和转录激活。本品可致乙酰化组蛋白的蓄积，诱导细胞周期停滞和（或）一些变异细胞凋亡。用于治疗在两种全身疗法期间（或治疗后）出现进展、顽固或复发的皮肤Ｔ细胞淋巴瘤，改善患者皮肤症状。

【用法与用量】口服：４００ｍｇ／次，１次／ｄ，进食时服药。如果不能耐受，剂量可减至３００ｍｇ／次，１次／ｄ。一周连续给药５ｄ。

【不良反应】

１．肺栓塞为常见且严重的不良反应，可见深部静脉血栓形成、ＱＴ间期延长、血管神经性水肿和心肌缺血。

２．可见高血糖、外周性水肿、低血钾、蛋白尿和脱水。

３．可见上呼吸道感染、咳嗽。

４．可见肌肉痉挛。

５．可见嗜睡、头晕、头痛、昏厥。

６．可见血肌酸酐升高。

７．常见腹泻、恶心、呕吐、畏食、便秘、体重减轻、味觉障碍、口干。

８．可导致剂量相关的血小板减少和贫血，可见脊髓损伤、白细胞减少。

９．可见脱发、瘙痒和剥脱性皮炎。１０．常见疲劳、寒战，可见发热、胸痛。

【制剂与规格】胶囊剂：１００ｍｇ。

【注意事项】孕妇及哺乳期妇女、有血栓栓塞史者、先天性ＱＴ间期延长综合征患者慎用。

【药物相互作用】

１．与其他组蛋白去乙酰化酶抑制药（如丙戊酸）联用可出现严重血小板减少和胃肠道出血。如联用，应监测血小板。

２．与香豆素衍生物抗凝药联用的患者观察到凝血酶原时间（ＰＴ）延长和国际标准化比值（ＩＮＲ）升高。联用时应监测ＰＴ和ＩＮＲ。

３．本品不通过ＣＹＰ途径消除，与其他ＣＹＰ抑制剂或诱导剂联用时不会产生药物相互作用。

四、影响微管蛋白组装、干扰有丝分裂的药物

（一）长春碱类

长春碱Ｖｉｎｂｌａｓｔｉｎｅ

其他名称：长春花碱，威保定，ＶＬＢ。

【药代动力学】口服吸收差，需静脉给药。静脉注射后迅速分布于各组织，很少透过血－脑脊液屏障，蛋白结合率７５％。血浆药物的清除呈双相型，ｔ１／２α为４．５ｍｉｎ，ｔ１／２β为１９０ｍｉｎ。在肝内代谢，大部分随胆汁排出，用药后３ｄ内３３％随粪便排出，其中主要为代谢物，２１％以原形随尿排出。

【作用与用途】长春碱为夹竹桃科植物长春花中提取的一种有抗癌活性的生物碱。主要抑制微管蛋白的聚合，妨碍纺锤体微管的形成，使有丝分裂停止于中期。也可作用于细胞膜，干扰细胞膜对氨基酸的转运，使蛋白质合成受抑制，亦可抑制ＲＮＡ合成。长春碱抗瘤谱较广，在０．０５～０．１ｍｇ／ｋｇ剂量时对小鼠Ｌ１２１０白血病、艾氏腹水癌、Ｓ１８０、Ｃ３Ｈ小鼠自发性及转移性乳腺癌等均有明显抗肿瘤活性，对移植于地鼠颊囊中的绒癌细胞的生长亦有抑制作用。本品主要用于恶性淋巴瘤、绒毛膜上皮癌、恶性葡萄胎、肺癌、乳腺癌、单核细胞白血病等。

【用法与用量】

１．静脉注射一次１５０μｇ／ｋｇ，每周１次，剂量由小到大，用量不能超过３００μｇ／ｋｇ，总量６０～１００ｍｇ。

２．胸腹腔注射１０～３０ｍｇ／次，稀释后注入。

【不良反应】

１．食欲下降、恶心、腹泻，偶有口腔炎、腹痛。

２．白细胞及血小板下降。

３．指尖端麻木、四肢疼痛、肌肉震颤。

４．注射部位栓塞性静脉炎，药物如漏出血管外可引起局部坏死。

５．脱发、直立性低血压、失眠等。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ、１５ｍｇ。

【注意事项】注射速度要慢，勿使药液漏至血管外。

长春新碱Ｖｉｎｃｒｉｓｔｉｎｅ

其他名称：醛基长春碱，ＶＣＲ。

【药代动力学】静脉注射后迅速分布于各组织，神经细胞内浓度较高，很少透过血－脑脊液屏障，脑脊液浓度是血浆浓度的１／３０～１／２０。蛋白结合率为７５％。在成人，ｔ１／２α小于５ｍｉｎ，ｔ１／２β为５０～１５５ｍｉｎ，ｔ１／２γ长达８５ｈ。在肝内代谢，在胆汁中浓度最高，主要随胆汁排出，粪便排泄７０％，尿中排泄５％～１６％。

【作用与用途】长春新碱为夹竹桃科植物长春花中提取的有效成分。抗肿瘤作用靶点是微管，主要抑制微管蛋白的聚合而影响纺锤体微管的形成，使有丝分裂停止于中期。还可干扰蛋白质代谢及抑制ＲＮＡ多聚酶的活力，并抑制细胞膜类脂质的合成和氨基酸在细胞膜上的转运。长春新碱能选择性地集中在癌组织，可使增殖细胞同步化，进而使抗肿瘤药物增效。长春新碱对移植性肿瘤的抑制作用大于长春碱且抗瘤谱广。长春新碱、长春碱和长春地辛三者间无交叉耐药现象，长春新碱神经毒性在三者中最强。本品疗效优于长春碱。用于急性白血病、恶性淋巴瘤，也可用于绒毛膜上皮癌、乳腺癌、子宫颈癌及肺癌等。

【用法与用量】静脉注射：一次１～１．４ｍｇ／ｍ２（０．０２～０．０４ｍｇ／ｋｇ），溶于５％葡萄糖注射液或生理盐水２０ｍＬ中，每周１次，１０～２０次为１个疗程。

【不良反应】与长春碱相似，但神经毒性较突出，而骨髓抑制较轻。

【制剂与规格】粉针剂：１ｍｇ。

【注意事项】

１．仅用于静脉注射，漏于皮下可导致组织坏死、蜂窝织炎。一旦漏出或可疑外漏，应立即停止输液，并予相应处理。

２．防止药液溅入眼内，一旦发生应立即用大量生理盐水冲洗，然后应用地塞米松眼膏保护。

３．冲入静脉时避免日光直接照射。

【药物相互作用】

１．吡咯类抗真菌剂（伊曲康唑）可增加肌肉神经系统的不良反应。如发现有不良反应，应进行减量、暂停或停药等适当处理。伊曲康唑有阻碍ＣＹＰ３Ａ的作用，长春新碱通过肝ＣＹＰ３Ａ代谢，合用可使长春新碱代谢受抑制。

２．与苯妥英钠合用，降低苯妥英钠吸收，或使代谢亢进。

３．与含铂的抗恶性肿瘤药合用，可能增强第Ⅷ对脑神经障碍。

４．与Ｌ－天冬酰胺酶合用，可能增强神经系统及血液系统的障碍。为将毒性控制到最小，可将硫酸长春新碱在天冬酰胺酶给药前１２～２４ｈ以前使用。

长春地辛Ｖｉｎｄｅｓｉｎｅ

其他名称：长春碱酰胺，ＶＤＳ，艾得新，西艾克。

【药代动力学】本品在体内代谢呈三室模型，ｔ１／２α为０．０３７ｈ，ｔ１／２β为０．９１２ｈ，ｔ１／２γ为２４．２ｈ。本品不与血浆蛋白结合，主要经胆汁分泌到肠道排泄，约有１０％经尿液排出。单次静脉注射３ｍｇ／ｍ２后，血药浓度迅速下降，广泛分布于脾脏、肺、肝脏、周围神经和淋巴结等，药物浓度为血浆浓度的数倍。

【作用与用途】本品为细胞周期特异性抗肿瘤药物，抑制细胞内微管蛋白的聚合，阻止增殖细胞有丝分裂中的纺锤体形成，使细胞分裂停于有丝分裂中期。本品对移植性动物肿瘤的抗瘤谱较广，与长春碱和长春新碱无完全的交叉耐药性。对乳腺癌、肺癌、恶性淋巴瘤有效，也可联合化疗用于其他恶性肿瘤。

【用法与用量】静脉注射：一次３ｍｇ／ｍ２，每周１次。联合化疗时剂量酌减，连续用药４～６周，或每隔１周用药１次。

【不良反应】同长春新碱。

【制剂与规格】粉针剂：１ｍｇ、４ｍｇ。

【注意事项】１．勿与长春碱类及鬼臼素类药物同时使用，以免产生累积性神经毒性。

２．肝肾功能不全的患者慎用。３．勿使药液漏至血管外。

长春瑞滨Ｖｉｎｏｒｅｌｂｉｎｅ

其他名称：异长春碱，重酒石酸长春瑞滨，诺维本（Ｎａｖｅｌｂｉｎｅ），ＮＶＢ。【药代动力学】静脉注射本品３０ｍｇ／ｍ２，代谢呈三室模型。Ｃｍａｘ为１０８８ｎｇ／ｍＬ，ｔ１／２为２１ｈ，Ｖｄ高达４３Ｌ。本品组织吸收迅速，并分布广泛，在组织与血中的比例为２０∶８０。在肝脏的浓度最高，其次为肺、脾、淋巴器官和股骨，几乎不透过血－脑脊液屏障。其在组织中浓度明显高于长春新碱，在肺内差别最大，而在脂肪和胃肠道中差异微小。本品的代谢主要发生在细胞外，大部分的代谢物通过胆道由粪便排出，并且持续３～５周，仅１０％～１５％随尿排泄，持续３～５ｄ。

【作用与用途】本品的抗肿瘤活性主要通过干扰微管蛋白而抑制中期有丝分裂。与其他长春碱相似，本品还可以干扰：氨基酸、ｃＡＭＰ和谷胱甘肽的代谢；钙调素依赖性钙离子转运ＡＴＰ酶活性；细胞呼吸；核酸和脂肪的生物合成。在小鼠完整晶胚培养中，长春瑞滨、长春新碱和长春碱在相同浓度（２μｍｄ／Ｌ）时抑制微管形成的微丝分裂。长春新碱在浓度为５μｍｄ／Ｌ时对轴突微管具有解聚作用，而长春碱和长春瑞滨在３０μｍｄ／Ｌ和４０μｍｄ／Ｌ时才具有这种作用。表明长春瑞滨对有丝分裂中期的微管作用具有相对选择性。用于小细胞肺癌、乳腺癌、卵巢癌和恶性淋巴瘤，对头颈部癌、霍奇金淋巴瘤也有较好效果。

【用法与用量】静脉滴注：３０ｍｇ／ｍ２，每周１次，用生理盐水１２５～２５０ｍＬ稀释，滴注１５～２０ｍｉｎ。

【不良反应】

１．粒细胞下降、贫血。

２．周围神经炎、小肠麻痹引起便秘，偶有肠痉挛。

３．消化道反应较轻，可引起恶心、呕吐。

４．气急及支气管痉挛。

５．脱发。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】

１．严防药物外漏出静脉引起的局部强烈刺激。

２．肝肾功能不全者慎用。

３．肝脏放射治疗时避免与本品同时使用。

４．谨防药物误入眼睛，引起角膜溃疡。如误入眼睛，立即用水或等渗溶液冲洗。

【药物相互作用】

１．有报道本品或其他长春碱与丝裂霉素配伍时发生急性肺反应。

２．本品可增加对放射的敏感性。同时给予通过ＣＹＰ３Ａ介导的抑制药物代谢的药物时，或者肝功能异常的患者使用本品时应引起注意。

（二）秋水仙碱类

秋水仙碱Ｃｏｌｃｈｉｃｉｎｅ

其他名称：争光８１，秋水仙素，ＣＯＬＣ。

【药代动力学】本品不影响尿酸盐的生成、溶解及排泄，因而无降血尿酸作用。口服后胃肠吸收迅速，血浆蛋白结合率低，仅为１０％～３４％，服药后０．５～２ｈ血药浓度达峰值。口服２ｍｇ的血药浓度峰值为２．２ｎｇ／ｍＬ。本品在肝内代谢，从胆汁及肾脏（１０％～２０％）排出。肝病患者从肾脏排泄增加。停药后药物排泄持续约１０ｄ。

【作用与用途】秋水仙碱通过以下机制发挥控制关节局部疼痛、肿胀及炎症反应：①和中性粒细胞微管蛋白的亚单位结合而改变细胞膜功能，包括抑制中性白细胞的趋化、黏附和吞噬作用；②抑制磷脂酶Ａ２，减少单核细胞和中性白细胞释放前列腺素和白三烯；③抑制局部细胞产生白介素－６等。本品对细胞有丝分裂有抑制作用。用于乳腺癌、皮肤癌、子宫颈癌、食管癌、肺癌及胃癌，亦可用于痛风急性发作。

【用法与用量】

１．静脉滴注１０ｍｇ／次，１次／ｄ；或２０ｍｇ／次，隔日１次，用５％葡萄糖注射液５００ｍＬ稀释后静脉滴注，总量为２００～３００ｍｇ。

２．口服５ｍｇ／次，４次／ｄ，总量为４００～６００ｍｇ。

【不良反应】

１．食欲不振、恶心、腹泻、腹痛、腹胀。

２．白细胞减少，少数人有血小板计数下降。

３．脱发、心悸、失眠及头晕、乏力等。

【制剂与规格】注射液：１ｍｇ。片剂：０．５ｍｇ。

【注意事项】局部刺激性大，注射时勿漏至血管外。

【药物相互作用】

１．可导致可逆性维生素Ｂ１２吸收不良。

２．可使中枢神经系统抑制药增效，拟交感神经药的反应性加强。

秋水仙酰胺Ｃｏｌｃｈｉｃｅｉｎａｍｉｄｅ

其他名称：秋酰胺，秋裂胺，争光８１－Ａ，ＣＯＬＭ。

【作用与用途】本品为秋水仙碱的半合成衍生物，系秋水仙碱用氢氧化铵水解，使１４位上的甲氧基为氨基取代而得。本品为作用于Ｍ期的细胞周期特异性药物，其作用和秋水仙碱相似，但抗瘤谱比秋水仙碱广，其治疗指数亦为秋水仙碱的１．７５倍，毒性低，安全范围大。动物实验表明，本品对小鼠Ｓ－３７、ＳＡＫ肝癌、淋巴肉瘤、瓦克癌肉瘤２５６等均有抑制作用，主要抑制细胞有丝分裂，使其停止于分裂中期。对乳腺癌疗效较好，对子宫颈癌、皮肤癌、鼻咽癌、胃癌等也有一定疗效。此外，对慢性粒细胞白血病可能有效。

【用法与用量】

１．口服５ｍｇ／次，４次／ｄ，总量为４００～６００ｍｇ。

２．静脉滴注用５％葡萄糖注射液５００ｍＬ稀释后静脉滴注，１０ｍｇ／次，

１次／ｄ；或２０ｍｇ／次，隔日１次，总量为２００～３００ｍｇ。

【不良反应】与秋水仙碱相似，但反应较轻。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ。注射液：１０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】年老体弱及心、肝、肾功能障碍者慎用。

（三）紫杉醇类

紫杉醇Ｐａｃｌｉｔａｘｅｌ

其他名称：紫素，ＰＴＸ，泰素（Ｔａｘｏｌ）。

【药代动力学】静脉给予本品，药物血浆浓度呈双相曲线。本品蛋白结合率为８９％～９８％。主要在肝脏代谢，随胆汁进入肠道，经粪便排出体外（＞９０％）。经肾清除量占总清除量的１％～８％，紫杉醇在肝肾功能不全患者体内代谢尚不明确。

【作用与用途】本品是新型抗微管药物，通过促进微管蛋白聚合抑制解聚，保持微管蛋白稳定，抑制细胞有丝分裂。体外试验证明紫杉醇具有显著的放射增敏作用，可能是使细胞中止于对放疗敏感的Ｇ２期和Ｍ期。本品对卵巢癌、乳腺癌、非小细胞肺癌有较好疗效，对食管癌也有一定疗效。

【用法与用量】静脉滴注：１３５～１７５ｍｇ／ｍ２溶于生理盐水或５％葡萄糖注射液５００ｍＬ中，３～５ｈ滴完，３～４周１次。为防过敏反应，通常在滴注本品前１０～１２ｈ口服地塞米松５～２０ｍｇ，滴注前３０ｍｉｎ肌内注射或口服苯海拉明５０ｍｇ，并静脉注射西咪替丁或雷尼替丁５０ｍｇ。为减少神经毒性可同时服用烟酰胺、维生素Ｂ１、甲钴铵等。

【不良反应】

１．白细胞减少。

２．皮肤潮红、皮疹、血压下降、呼吸困难等。

３．脱发、关节及肌肉痛。

４．麻木、乏力，偶见肌无力。

５．少数患者可有恶心、呕吐。

【制剂与规格】注射液：３０ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品须用非聚氯乙烯材料输液管，并通过所连接的过滤器（０．２２μｍ孔径）过滤后静脉滴注。

２．哺乳期妇女及孕妇禁用。

３．治疗前应用地塞米松、苯海拉明和Ｈ２受体拮抗剂进行预处理。

【药物相互作用】

１．服用顺铂后给予本品，本品清除率约降低３０％，骨髓毒性较为严重。

２．应用酮康唑会抑制本品的代谢。

３．磷苯妥英、苯妥英可诱导ＣＹＰ３Ａ４，降低本品的血药浓度。

４．使用本品后立即给予表柔比星，可加重后者的不良反应。

５．与曲妥珠单抗合用，可使后者的血清谷浓度水平增加１．５倍。

６．奎奴普丁可抑制ＣＹＰ３Ａ４而增加本品的血药浓度，进而增加本品不良反应。

多西他赛Ｄｏｃｅｔａｘｅｌ

其他名称：紫杉特尔，泰索帝，Ｔａｘｏｔｅｒｅ。

【药代动力学】按剂量１００ｍｇ／ｍ２静脉滴注本品１～２ｈ，体内平均Ｖｄ为１１３Ｌ，ｔ１／２α为４ｍｉｎ，ｔ１／２β为３６ｍｉｎ，ｔ１／２γ约为１１．２ｈ。体内清除率约为２０Ｌ／（ｈ·ｍ２），具有高蛋白结合率和低肾排泄率。在肝中代谢，主要经胆道从粪便排出，而经尿排泄仅５％～７％。年龄差异对本品药代动力学无明显改变。

【作用与用途】作用机制同紫杉醇。本品在细胞内浓度比紫杉醇高３倍，并在细胞内滞留时间长，比紫杉醇抗肿瘤活性强。体内试验中对小鼠的结肠癌、乳腺癌、肺癌、卵巢肿瘤移植物等有效。对顺铂、依托泊苷、５－ＦＵ或紫杉醇耐药的细胞株，本品不产生交叉耐药性。用于卵巢癌、乳腺癌等。

【用法与用量】静脉滴注：１００ｍｇ／ｍ２，３周重复一次。

【不良反应】同紫杉醇。

【制剂与规格】注射液：２０ｍｇ（０．５ｍＬ）、８０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．注意预防过敏反应。

２．肝功能异常者慎用。

３．注意骨髓抑制，可能发生外周神经毒性。

【药物相互作用】ＣＹＰ３Ａ４抑制剂可能干扰本品的代谢，因此当与此类药物（如酮康唑、红霉素、环孢素等）同时应用时应注意。

蛋白结合紫杉醇ＰａｃｌｉｔａｘｅｌＰｒｏｔｅｉｎ－Ｂｏｕｎｄ

【药代动力学】静脉给药后，ｔｍａｘ为３０ｍｉｎ，Ｖｄ为３７０～６３２Ｌ／ｍ２。代谢产物均无活性，给药量的４％经肾排泄，２０％随粪便排泄，总清除率为１５～１７．７Ｌ／（ｈ·ｍ２），ｔ１／２为１４．６～２７ｈ。

【作用与用途】本品为紫杉醇的清蛋白结合型纳米微粒，提高了紫杉醇的溶解性，清蛋白受体介导的紫杉醇转运机制有利于紫杉醇到达肿瘤组织。本品不需加入聚氧乙烯、蓖麻油和乙醇等溶剂，静脉注射时间更短、过敏反应降低，且不需在治疗前给予地塞米松、苯海拉明和西咪替丁等药物。用于经联合化疗失败后的转移性乳腺癌，也用于辅助治疗６个月内复发的乳腺癌。

【用法与用量】静脉滴注：每次２６０ｍｇ／ｍ２，１次／周，滴注３０ｍｉｎ。

【不良反应】同紫杉醇。

【制剂与规格】冻干粉针剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．对紫杉醇或人血清蛋白过敏者、孕妇及哺乳期妇女禁忌。

２．肝肾功能不全、骨髓抑制、感觉神经病变患者慎用。

【药物相互作用】炔雌醇、睾酮、维Ａ酸等药可抑制ＣＹＰ２Ｃ８介导的紫杉醇代谢作用，使紫杉醇暴露量增高，中毒危险增加。合用时需要调整两者的剂量。

（四）埃坡霉素类

伊沙匹隆Ｉｘａｂｅｐｉｌｏｎｅ

其他名称：Ｉｐｓａｐｉｒｏｎｅ，ＢＭＳ－２４７５５０，Ｉｘｅｍｐｒａ。

【药代动力学】本品滴注后３ｈ达血清峰浓度。平均Ｖｓｓ超过１０００Ｌ，体外血浆蛋白结合率为６７％～７７％。本品主要在肝脏代谢，主要经ＣＹＰ３Ａ４进行氧化代谢。ｔ１／２β约为５２ｈ，给药７ｄ内８６％的给药量被清除（６５％经粪便排出，２１％经尿液排出）。粪便和尿液中原形分别约占１．６％和５．６％。

【作用与用途】本品为半合成的埃坡霉素Ｂ（ｅｐｏｔｈｉｌｏｎｅＢ）类似物，能直接与微管的β－微管蛋白亚基结合，抑制微管动力学。本品可抑制处于动态不稳定状态的αβ－Ⅱ和αβ－Ⅲ微管，阻断Ｍ期细胞，导致细胞死亡。本品能影响外周血单核细胞微管动力学，在体内对多种人癌移植瘤有抗肿瘤活性，对多种药物耐药的移植瘤也有活性。本品还具抗血管生成作用。可与卡培他滨联用治疗转移性或局部晚期的乳腺癌，也可用于治疗对蒽环类抗生素、紫杉烷类和卡培他滨耐药的转移性或局部晚期乳腺癌。

【用法与用量】静脉滴注：每次４０ｍｇ／ｍ２，大于３ｈ，每３周一次。体表面积大于２．２ｍ２的患者以２．２ｍ２计算。

【不良反应】

１．常见周围神经病变、肌肉骨骼痛、关节痛、脱发、疲劳、虚弱、口腔黏膜炎、恶心、呕吐、腹泻等。

２．可见脱水、体重减轻、低钠血症、低血钾和代谢性酸中毒。

３．可见呼吸道感染、呼吸困难等。

４．可见潮热、心肌梗死、心绞痛、心肌缺血、心功能不全等。

５．可见肾结石和肾衰竭。

６．可见头痛、头晕、认知障碍、失眠等。

７．可见肝药酶升高、急性肝功能衰竭、黄疸。

８．骨髓抑制主要表现为中性粒细胞减少。

９．可见皮疹、瘙痒、水肿、发热、寒战和感染。

【制剂与规格】粉针剂：１５ｍｇ、４５ｍｇ。

【注意事项】

１．特别警示：本品与卡培他滨联用时，禁用于ＡＳＴ或ＡＬＴ大于２．５倍正常值上限，或胆红素大于１倍正常值上限的患者。

２．孕妇及哺乳期妇女禁用。

３．有心脏病史者、中度至重度的周围神经病患者、糖尿病患者、有骨髓抑制者、ＡＳＴ或ＡＬＴ大于５倍正常值上限者慎用。

４．治疗期间应监测肝功能、血细胞计数。

【药物相互作用】

１．与ＣＹＰ３Ａ４抑制剂联用，可增加本品的血药浓度。强ＣＹＰ３Ａ４诱导剂能降低本品的浓度至低于治疗水平。

２．与卡培他滨合用在体内具协同抗肿瘤活性，但联用会增加血管不良反应（包括心肌缺血和心功能不全）发生的风险。

３．本品在临床浓度不会抑制肝细胞色素Ｐ４５０酶，预期不会改变其他药物的血药浓度。

五、拓扑异构酶抑制药

（一）拓扑异构酶Ⅰ抑制药

托泊替康Ｔｏｐｏｔｅｃａｎ

其他名称：拓扑替康，喜典，金喜素，奥罗娜（Ａｏｌｕｏｎａ），和美新（Ｈｙ?ｃａｍｔｉｎ）。

【药代动力学】本品１．５ｍｇ／ｍ２静脉滴注３０ｍｉｎ，体内呈二室模型，分布非常快，肝、肾等血流丰富的组织、器官浓度较高，其ｔ１／２α仅为４．１～８．１ｍｉｎ。代谢产物内酯式托泊替康的ｔ１／２β为１．７～８．４ｈ，总拓扑替康ｔ１／２β为２．３～４．３ｈ。血浆蛋白结合率为６．６％～２１．３％。药物在脑脊液中有蓄积。大部分（２６％～８０％）经肾脏排泄，其中９０％在用药后１２ｈ排泄，小部分经胆汁排泄。肾功能不全者清除率降低。肝功能不全者对本品的代谢和毒性与正常人无明显差异。

【作用与用途】本品为半合成喜树碱衍生物，是一种抑制拓扑异构酶Ⅰ的药物，能与拓扑异构酶Ⅰ－ＤＮＡ复合物结合，从而阻碍断裂ＤＮＡ单链的重新链接。形成的拓扑替康－拓扑异构酶Ⅰ－ＤＮＡ三元复合物与复制酶相互作用，造成双链ＤＮＡ的损伤。哺乳动物细胞无法有效地修复损伤的ＤＮＡ双链。主要用于小细胞肺癌及晚期转移性卵巢癌经一线化疗失败者。

【用法与用量】静脉滴注：每日１．２ｍｇ／ｍ２，滴注３０ｍｉｎ，连用５ｄ，２１ｄ为１个疗程。

【不良反应】

１．骨髓抑制为本品的剂量限制性毒性。

２．恶心、呕吐、腹泻、便秘、肠梗阻、腹痛、口腔炎、厌食。

３．脱发，偶见皮炎及瘙痒。

４．头痛、关节痛、肌肉痛、全身痛、感觉异常。

５．呼吸困难。

６．偶见肝药酶升高。

７．乏力、不适、发热。

８．药液漏至血管外可产生局部刺激、红肿。

９．罕见过敏反应及血管神经性水肿。

【制剂与规格】粉针剂：２ｍｇ、４ｍｇ。

【注意事项】治疗期间要监测血常规，观察有无感染、出血倾向等。

【药物相互作用】本品与烷化剂尤其是ＤＤＰ联合应用产生协同细胞毒作用。

伊立替康Ｉｒｉｎｏｔｅｃａｎ

其他名称：盐酸伊立替康，ＣＰＴ－１１，艾力，开普拓（Ｃａｍｐｔｏ）。

【药代动力学】静脉注射本品后血浆浓度呈常指数消除。ｔ１／２为６～１２ｈ，活性代谢产物ＳＮ－３８的ｔ１／２为１０～２０ｈ。在５０～３５０ｍｇ／ｍ２的剂量范围内，ＣＰＴ－１１的ＡＵＣ与剂量成线性递增关系：ＳＮ－３８的ＡＵＣ增加要小于剂量的增加。在静脉滴注本品１ｈ内，ＳＮ－３８达到最大浓度。ＣＰＴ－１１血浆蛋白结合率为３０％～６８％，明显低于ＳＮ－３８（大约９５％）。ＣＰＴ－１１主要在肝内转化为ＳＮ－３８，后者代谢为葡萄糖苷酸。体内分布不明。药物及代谢产物经尿排泄：ＣＰＴ－１１为１１％～２０％，ＳＮ－３８＜１％，ＳＮ－３８糖苷约３％。给药４８ｈ后胆汁蓄积和经尿排泄的药占２５％～５０％。

【作用与用途】伊立替康是喜树碱的半合成衍生物。喜树碱可特异性地与拓扑异构酶Ⅰ结合，后者诱导可逆性单链断裂，从而使ＤＮＡ双链结构解旋；伊立替康及其活性代谢物ＳＮ－３８可与拓扑异构酶Ⅰ－ＤＮＡ复合物结合，从而阻止断裂单链的再连接。现有研究提示，伊立替康的细胞毒作用归因于ＤＮＡ合成过程中，复制酶与拓扑异构酶Ⅰ－ＤＮＡ－伊立替康（或ＳＮ－３８）三联复合物相互作用，从而引起ＤＮＡ双链断裂。哺乳动物细胞不能有效地修复这种ＤＮＡ双链断裂。主要用于晚期结肠癌、直肠癌、肺癌、胃癌、乳腺癌、子宫颈癌及卵巢癌、胰腺癌等，为广谱抗肿瘤药物。

【用法与用量】欧洲采用一次３５０ｍｇ／ｍ２，静脉滴注３０ｍｉｎ，每３周重复；日本采用一次１００ｍｇ／ｍ２，静脉滴注９０ｍｉｎ，每周重复；美国采用一次１２５～１５０ｍｇ／ｍ２，静脉滴注９０ｍｉｎ，每周用药，共４周，休息２周。

【不良反应】早期（２４ｈ内）可有汗腺、泪腺、唾液腺分泌增多、视物模糊、痉挛性腹痛、腹泻等。轻者可自行缓解，重者每２ｈ给予阿托品０．２５ｍｇ。延迟性腹泻为剂量限制性毒性，多发生在用药后第５日，应及时给予洛哌丁胺、奥曲肽治疗。骨髓抑制、消化道反应、脱发、皮肤毒性等可对症处理。

【制剂与规格】粉针剂：１００ｍｇ、４０ｍｇ。

【注意事项】特别注意延迟性腹泻、中性粒细胞减少。禁用增加肠蠕动的药物。

喜树碱Ｃａｍｐｔｏｔｈｅｃｉｎ

其他名称：喜树素，ＣＰＴ。

【药代动力学】静脉注射后，绝大多数与血浆蛋白结合，在血浆内存留时间可长达６ｄ。主要以原形由尿排出，４８ｈ可排出１７％。【作用与用途】本品主要靠抑制ＤＮＡ拓扑异构酶Ⅰ，导致ＤＮＡ断裂，使肿瘤细胞死亡。本品是ＤＮＡ合成抑制剂，具有细胞周期特异性，主要作用于Ｓ期，对Ｇ０期细胞没有作用，对Ｇ１、Ｇ２和Ｍ期细胞有轻微杀伤力。本品与其他常用抗癌药无交叉耐药性，有一定的免疫抑制作用。对胃癌、结肠癌、直肠癌、食管癌有效，对绒毛膜上皮癌、急性和慢性粒细胞白血病也有一定疗效。

【用法与用量】

１．静脉注射１０ｍｇ／次，用２０ｍＬ生理盐水溶解，１次／ｄ；或２０ｍｇ加生理盐水２０ｍＬ，隔日１次。２００～３００ｍｇ为１个疗程。

２．肌内注射５ｍｇ，１次／ｄ或２次／ｄ。

３．动脉注射剂量同静脉注射。

４．胸腹腔注射２０ｍｇ／次，溶于２０ｍＬ生理盐水中，每周１次。

５．膀胱注射２０ｍｇ溶于２０ｍＬ生理盐水中，１次／ｄ，连续３次为１个疗程。

６．瘤内注射５～１０ｍｇ，１次／ｄ或隔日１次。

７．口服５ｍｇ／次，２次／ｄ，５００ｍｇ为１个疗程。

【不良反应】

１．尿急、尿频、尿痛及血尿。

２．食欲减退、恶心、呕吐及腹泻，严重时引起肠麻痹及电解质紊乱。

【制剂与规格】注射液：５ｍｇ、１０ｍｇ。片剂：５ｍｇ。

【注意事项】用药期间多饮水，口服碳酸氢钠可减轻对泌尿系统的不良反应。

羟喜树碱Ｈｙｄｒｏｘｙｃａｍｐｔｏｔｈｅｃｉｎｅ

其他名称：羟基喜树碱，ＨＣＰＴ，喜素，博坤力。

【药代动力学】静脉注射后，药物浓度以胆囊及小肠内容物最高，其次为癌细胞、小肠、肝、骨髓、胃及肺组织。ｔ１／２α和ｔ１／２β分别为４．５ｍｉｎ和２９ｍｉｎ。主要通过粪便排泄，２４ｈ排出２９．６％，４８ｈ排出４７．８％。

【作用与用途】本品为喜树碱的羟基衍生物，通过抑制拓扑异构酶Ⅰ而发挥细胞毒作用，使ＤＮＡ不能复制，造成不可逆的ＤＮＡ链破坏，从而导致细胞死亡，毒性较小。对原发性肝癌、胃癌、头颈部癌、白血病、直肠癌、膀胱癌等肿瘤有效。

【用法与用量】

１．静脉注射４～６ｍｇ，１次／ｄ，缓慢给药，１５～２０ｄ为１个疗程。

２．膀胱给药膀胱灌注后加高频透热１００ｍｉｎ，首次剂量６～１２ｍｇ，逐渐加到２０ｍｇ／次，每周２次，１０～１５次为１个疗程。

【不良反应】轻度恶心、呕吐及白细胞减少，少数患者有尿急、尿痛及血尿，停药后１周症状消失。

【制剂与规格】注射液：２ｍｇ。

【注意事项】孕妇慎用。用药期间要监测血常规。

依利醋铵ＥｌｌｉｐｔｉｎｉｕｍＡｃｅｔａｔｅ

其他名称：甲基羟基玫瑰树碱，Ｃｅｌｉｐｔｉｕｍ，醋酸羟吡咔唑。

【药代动力学】本品静脉给药后迅速分布全身，主要分布于肺、肝、肾、胰腺、脑、甲状腺及唾液腺，在肝、肺、肾组织中的浓度为血浆浓度的１０倍。本品在肝脏中经肝细胞色素Ｐ４５０氧化酶作用而活化，与组织中大分子形成共价联结，或与谷胱甘肽结合而失活。给予１００ｍｇ／ｍ２，静脉滴注１ｈ，血浆浓度迅速上升，最高浓度为８２４～２３２５ｍｇ／ｍＬ，ｔ１／２α为１４ｍｉｎ，ｔ１／２β为２９．９ｈ，药物７８％与血浆蛋白结合，血浆总清除率平均为９７１ｍＬ／ｍｉｎ，肾清除率为１２７ｍＬ／ｍｉｎ。本品主要经肝脏排出，仅有１６％从肾排泄。

【作用与用途】本品为玫瑰树碱的一种全合成衍生物，是细胞周期非特异性药物，可嵌入ＤＮＡ双链中，与之形成稳定的复合物；还可通过三步氧化为具有高度亲电性的醋亚胺型，可与多种物质如吡啶、核苷、氨基酸等形成共价加成物，并伴有游离基，起细胞毒作用。本品对多种动物肿瘤有效，对Ｌ１２１０、Ｐ３８８白血病、Ｌｅｗｉｓ肺癌、Ｂ１６黑色素瘤有明显作用。本品对Ｍ期和Ｇ１期细胞作用显著，对ＤＮＡ合成的抑制较蛋白质合成明显。对乳腺癌、肾癌、肝癌、甲状腺癌及软组织肉瘤等有效，尤其对晚期乳腺癌骨转移有较好疗效；对肺鳞癌、神经母细胞瘤、淋巴肉瘤也可能有效。

【用法与用量】静脉滴注：每周８０～１００ｍｇ／ｍ２，３周为一周期；或８０～１００ｍｇ／ｍ２，连用３ｄ，休息２～３周为一周期，用５％葡萄糖注射液５００ｍＬ溶解，滴注６０～９０ｍｉｎ。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、口腔干燥。

２．肾功能损害。

３．心动过速、血压波动、多汗、烦躁不安、呼吸困难。

４．过敏反应，如发热、寒战、皮肤红斑、呼吸困难。

５．免疫性溶血反应。约８％的患者出现寒战、腰背痛、血红蛋白尿。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．本品静脉滴注应缓慢，可减轻胃肠道反应及呼吸循环系统不良反应。

２．对过敏反应，可给皮质激素或抗组胺药。

３．免疫溶血毒性反应的出现，与给药方案有关，在连续给药３ｄ，每３周重复的方案中，无抗体产生，也无溶血现象发生。

４．使用本品时，应适当配合水化治疗。

５．本品不宜用生理盐水溶解，以免产生沉淀。

６．本品无明显心脏毒性和骨髓抑制作用，可与其他抗肿瘤药物合用。

氨萘非特Ａｍｏｎａｆｉｄｅ

其他名称：Ｎａｆｉｄｉｍｉｎｅ，Ｍ－ＦＡ－１４２。

【药代动力学】静脉注射后，呈三相消除，ｔ１／２α为１２～１７ｍｉｎ，ｔ１／２β为１５０ｍｉｎ，ｔ１／２γ为１１～１６ｈ。本品大部分在体内代谢，包括Ｎ－乙酰化物等。脑脊液中可见原形及其代谢物，主要从尿中排出。

【作用与用途】本品的作用机制可能与抑制拓扑异构酶有关，可选择地阻碍ＤＮＡ复制，经本品处理后的细胞亦可见蛋白质结合性ＤＮＡ链断裂。Ⅱ期临床试用于小细胞肺癌患者疗效较好。

【用法与用量】静脉滴注：每日３００ｍｇ／ｍ２，连用５ｄ。

【不良反应】常见不良反应可有胸痛、面红、气急、恶心、呕吐、厌食、静脉炎、脱发、味觉改变、疲倦、全身不适等。

【制剂与规格】注射剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】用药期间监测心率、呼吸、血压。

（二）拓扑异构酶Ⅱ抑制药

依托泊苷Ｅｔｏｐｏｓｉｄｅ

其他名称：足叶乙苷，鬼臼乙叉苷，ＶＰ－１６。

【药代动力学】口服吸收后，在０．５～４ｈ达到血药浓度峰值，生物利用度为５０％，主要分布于胆汁、腹水、尿液、胸水和肺组织中，很少进入脑脊液。主要以原形和代谢产物从尿中排泄。

【作用与用途】本品为细胞周期特异性抗肿瘤药物，作用于ＤＮＡ拓扑异构酶Ⅱ，形成药物－酶－ＤＮＡ稳定的可逆性复合物，阻碍ＤＮＡ修复。实验发现这复合物可随药物的清除而逆转，使损伤的ＤＮＡ得到修复，降低了细胞毒作用。因此，延长药物的给药时间，可能提高抗肿瘤活性。本品用于急性粒细胞白血病、肺癌、恶性淋巴瘤、神经母细胞瘤、卵巢癌、食管癌等。

【用法与用量】

１．静脉滴注６０～１００ｍｇ／ｍ２加入生理盐水中缓慢给药，１次／ｄ或隔日１次，连用３～５次，３～４周重复，总量１０００～２０００ｍｇ。

２．口服每日１００～１２０ｍｇ／ｍ２，连服１０ｄ，３周后重复。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、食欲不振。

２．白细胞及血小板减少。３．头晕、心悸、脱发、低血压。

【制剂与规格】粉针剂：１００ｍｇ。胶囊剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品须用生理盐水稀释２０倍以上，不可用葡萄糖注射液稀释。

２．滴注速度过快可引起低血压。

３．口服胶囊宜在空腹时用。

替尼泊苷Ｔｅｎｉｐｏｓｉｄｅ

其他名称：鬼臼噻吩苷，威猛，ＶＭ－２６。

【药代动力学】在一定剂量范围内，药代动力学参数呈线性，药物在体内不发生蓄积。静脉注射后，药物呈三相清除，ｔ１／２α约为１ｈ，ｔ１／２β为（４．４５±１．４７）ｈ，ｔ１／２γ为（２０．３±４．４９）ｈ。在体内与蛋白的结合率高。能透过血－脑脊液屏障，在脑脊液的浓度低于血药浓度。药物的肾脏清除率仅占总清除率的１０％。

【作用与用途】本品为周期特异性细胞毒药物，抑制拓扑异构酶Ⅱ，引起ＤＮＡ断裂，阻断有丝分裂于细胞周期Ｓ期和Ｇ２期。对实验性鼠肿瘤，替尼泊苷在其体内具有较广谱的抗肿瘤活性。体外和体内研究显示与依托泊苷具有完全交叉耐药性。用于治疗恶性淋巴瘤、霍奇金淋巴瘤、急性淋巴细胞性白血病、胶质母细胞瘤、星型细胞瘤、膀胱癌、神经母细胞瘤和儿童其他实体瘤。

【用法与用量】静脉滴注：单独用药，３００ｍｇ／ｍ２，分３～５ｄ静脉滴注，每３周重复。联合用药，６０ｍｇ／ｍ２，静脉滴注，连用３ｄ，３周重复一次。

【不良反应】

１．白细胞及血小板减少。

２．恶心、呕吐、口腔黏膜炎、厌食、腹泻、腹痛。

３．脱发、过敏样反应、神经毒性。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．肝肾功能不全或肿瘤侵犯骨髓者慎用。

２．本品漏至血管外可引起组织坏死或血栓性静脉炎。

３．孕妇禁用。

【药物相互作用】

１．苯巴比妥和苯妥英钠可增加本品的清除，合并用药时可能应增加本品的剂量。

２．甲苯磺丁脲、水杨酸钠和磺胺甲噻二唑降低本品的蛋白结合率，导致游离药物增加，增加药物作用和毒性反应。

米托肼Ｍｉｔｏｐｏｄｏｚｉｄｅ

其他名称：足叶酸乙酰肼，足叶酸肼，鬼臼酰乙肼，ＳＰ－１。

【作用与用途】本品为鬼臼脂素的衍生物，性质类似依托泊苷，能抑制细胞有丝分裂，使其停止于Ｍ期。体外对Ｐ８１５、ＨｅＬａ、ＫＢ细胞有细胞毒作用，对艾氏腹水癌和Ｓ１８０、Ｓ３７、Ｌ１２９０白血病有效。用于胃癌、肺癌、乳腺癌、膀胱癌、结肠癌、皮肤癌、皮肤溃疡等，应用不如依托泊苷广泛。

【用法与用量】

１．静脉注射或静脉滴注从０．４ｇ／ｄ开始逐渐增到１．２ｇ／ｄ，用５％葡萄糖注射液稀释，用２～３周，维持量为０．４ｇ／ｄ。

２．瘤体内灌注用２０％水溶液。

３．局部外敷用２０％水溶液。

【不良反应】主要为胃肠道反应，另有轻度骨髓抑制及肝肾损害等。

【制剂与规格】注射剂：０．４ｇ、１ｇ。

【注意事项】肝肾功能不全者及孕妇禁用。

鬼臼苄叉苷Ｐｏｄｏｐｈｙｌｌｏｔｏｘｉｎ－β－Ｄ－ＢｅｎｚｙｌｉｄｅｎｅＧｌｕｃｏｓｉｄｅ

【作用与用途】本品为鬼臼脂素的衍生物，抗肿瘤作用同米托肼，毒性比米托肼低，作用时间长，但大量久用仍可致呕吐及腹泻，骨髓抑制较轻。主要用于消化道肿瘤。

【用法与用量】口服：初始量为２５～１００ｍｇ／次，３次／ｄ，以后可增至７００ｍｇ／ｄ。

【不良反应】同米托肼，但毒性小。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】同米托肼。

六、干扰转录过程、阻止ＲＮＡ合成的药物

（一）抗肿瘤抗生素

Ⅰ．放线菌素类

放线菌素ＤＤａｃｔｉｎｏｍｙｃｉｎ

其他名称：更生霉素，ＡｃｔｉｎｏｍｙｃｉｎＤ，ＡＣＤ，更新霉素，放线菌素２３－２１，放线菌素Ｃ１，新福霉素。

【药代动力学】静脉注射后迅速分布至组织，１０ｍｉｎ即可在主要脏器如肝、肾、颌下腺中出现，难以透过血－脑脊液屏障。体内代谢很少，１２％～２０％经尿排出，５０％～９０％经胆道随粪便排出。ｔ１／２约为３６ｈ。

【作用与用途】体外研究显示，放线菌素Ｄ主要作用于ＲＮＡ，高浓度时则同时影响ＲＮＡ与ＤＮＡ合成。作用机制为嵌合于ＤＮＡ双链内，与其鸟嘌呤基团结合，抑制ＤＮＡ依赖的ＲＮＡ聚合酶活力，干扰细胞的转录过程，从而抑制ｍＲＮＡ合成。为细胞周期非特异性药物，以Ｇ１期尤为敏感，阻碍Ｇ１期细胞进入Ｓ期。本品用于霍奇金淋巴瘤和神经母细胞瘤、绒毛膜上皮癌、睾丸肿瘤；与放射治疗合用治疗儿童肾母细胞瘤；对横纹肌肉瘤也有效。

【用法与用量】

１．静脉滴注６～８μｇ／ｋｇ，溶于５％葡萄糖注射液５００ｍＬ中，１０ｄ为１个疗程，两疗程间隔２周。

２．静脉注射剂量同上，溶于生理盐水２０～４０ｍＬ中，１次／ｄ，１０ｄ为１个疗程，疗程间相隔２周。

【不良反应】

１．食欲下降、恶心、呕吐、腹泻，少数人有口腔炎。

２．白细胞及血小板下降。

３．少数患者可有脱发、皮炎、发热或肝功能损伤等。

【制剂与规格】粉针剂：２００μｇ。

【注意事项】

１．注射时勿漏至血管外，以免引起局部反应。

２．有放疗增敏作用，但有可能在放疗部位出现新的炎症，而产生“放疗再现”的皮肤改变，应予注意。

【药物相互作用】维生素Ｋ可降低本品效价，故用本品时慎用维生素Ｋ类药物。

放线菌素ＣＣａｃｔｉｎｏｍｙｃｉｎ

其他名称：散癌美星，Ｃｈｒｙｓｏｍａｌｌｉｎ，Ｓａｎａｍｙｃｉｎ。【作用与用途】本品是放线菌素Ｃ２（约占４５％）、Ｃ３（占４５％）和Ｃ１（放线菌素Ｄ，约占１０％）的混合物。作用机制同放线菌素Ｄ，可嵌入ＤＮＡ小沟内，干扰转录过程。本品属细胞周期非特异性药物，对Ｇ１期较敏感。主要用于霍奇金淋巴瘤和其他肿瘤，但已被放线菌素Ｄ所取代。也可用于肾母细胞瘤、慢性白血病、肉状细胞增多症、子宫或睾丸肿瘤及淋巴肉芽肿等。

【用法与用量】静脉注射：０．２～０．４ｍｇ／次，每日或隔日１次，８～１２ｍｇ为１个疗程。

【不良反应】同放线菌素Ｄ。

【制剂与规格】粉针剂：０．２ｍｇ。

【注意事项】

１．本品应避光，应用时溶于溶剂中立即应用。

２．勿使药液漏至血管外，以免引起局部反应。

３．水痘患者禁用。

４．孕妇、肝功能不全者慎用。

Ⅱ．光辉霉素类

光辉霉素Ｍｉｔｈｒａｍｙｃｉｎ

其他名称：米拉霉素，普卡霉素，光神霉素，ＭＴＭ。

【药代动力学】口服很少吸收，须静脉给药，在肝和肾中浓度较高，可透过血－脑脊液屏障。由于其毒性较大，故较少应用。

【作用与用途】本品结构与色霉素及橄榄霉素相似。其作用机制是与ＤＮＡ形成稳定的复合物，干扰ＤＮＡ的模板作用。为周期特异性药物。与常用化疗药物无交叉抗药性。主要用于睾丸癌及晚期肿瘤的高钙血症。对脑星形胶质瘤、脑转移癌、恶性淋巴瘤、绒毛膜癌、乳腺癌、霍奇金淋巴瘤、鼻咽癌等有一定疗效。

【用法与用量】

１．静脉注射或静脉滴注成人，２～６ｍｇ／次；小儿，５０～１００μｇ／ｋｇ，１次／ｄ或隔日１次，５～１０次为１个疗程。可溶于５％～２５％葡萄糖注射液中缓慢注射，也可以５％～１０％葡萄糖注射液２５０～５００ｍＬ溶解后静脉滴注。疗程间隔为７～１０ｄ。

２．胸腔内注射２～６ｍｇ／次，用注射用水溶解，每周１～２次。

３．瘤内注射和外敷用注射用水溶解成０．３ｍｇ／ｍＬ后使用。

【不良反应】

１．食欲减退、恶心、呕吐。

２．血小板和白细胞下降。

３．肝肾功能损伤。

４．鼻出血、咯血、柏油样便及皮下出血，故在用于出血体质患者时应十分慎重，有出血倾向时应考虑停药。

５．其他不良反应有发热、低血钙、低血钾、皮肤色素沉着、头晕、视力模糊、重听、麻木等。

【制剂与规格】注射液：５ｍｇ、１５ｍｇ、３０ｍｇ。粉针剂：２ｍｇ、４ｍｇ、６ｍｇ。

【注意事项】开始１～２ｄ小剂量，如无不良反应再逐渐加量。肝、肾功能不全及有出血倾向者慎用。

色霉素Ａ３ＣｈｒｏｍｏｍｙｃｉｎＡ３

其他名称：东洋霉素，色霉素，Ｔｏｙｏｍｙｃｉｎ。

【药代动力学】本品对淋巴组织有亲和性，用药后淋巴结中含量很高。连续用药时，各脏器均有分布，以脾、胆汁、心肌及肠道浓度较高。静脉注射后３ｈ在血浆中几乎监测不到药物，主要从胆汁及尿中排泄。

【作用与用途】本品是从Ｓｔｒ．ｇｒｉｓｅｕｓ的培养液中提取出来的，除具有抗菌、抗病毒作用外，在体内对吉田肉瘤、Ｅｃａ－１０９细胞、肝癌１３０细胞、ＭＨ１３４细胞、Ｓ１８０肉瘤、白血病ＳＮ３６细胞等均有抑制作用。其作用机制是与ＤＮＡ的鸟嘌呤结合，抑制ＤＮＡ依赖的ＲＮＡ聚合酶的活性，从而阻碍ＲＮＡ的合成，亦可影响ＤＮＡ聚合酶活性及ＤＮＡ的合成。其显著的特点为白细胞下降少。对恶性淋巴瘤、肺癌、胃癌、食管癌、子宫颈癌有效。对乳腺癌也有一定疗效。不影响正常细胞，具有抗革兰阴性菌作用。

【用法与用量】静脉注射：０．５ｍｇ／次，１次／ｄ，用５％葡萄糖注射液１０～２０ｍＬ溶解，总量１０～１５ｍｇ为１个疗程。对癌性腹水可做腹腔注射，０．５～１ｍｇ／次，可能有效。

【不良反应】口腔炎、舌炎、龈炎、咽痛、溃疡、胃痛、恶心、呕吐、腹泻、食欲减退、损害肾功能等。

【制剂与规格】注射剂：０．５ｍｇ、１ｍｇ。

【注意事项】静脉注射本品不宜漏至血管外，否则可引起硬结和组织坏死。不可皮下或肌内注射。

链黑霉素Ｒｕｆｏｃｒｏｍｏｍｙｃｉｎ

其他名称：链褐霉素，ＳＴＮ。

【作用与用途】选择性抑制ＤＮＡ的合成，可引起ＤＮＡ降解或单链断裂。主要作用于Ｓ期，无免疫抑制作用，特别对ＨｅＬａ细胞及各种肿瘤细胞有强抑制作用。对慢性粒细胞白血病、慢性淋巴细胞白血病、真性红细胞增多症、原发性血小板增多症、霍奇金淋巴瘤、淋巴肉瘤及网状细胞肉瘤等有效。

【用法与用量】口服：２００～４００μｇ／ｄ，分次或１次服；儿童每日５～７μｇ／ｋｇ。

【不良反应】

１．恶心、厌食、呕吐、腹泻。

２．延迟性白细胞及血小板减少。

３．窦性心动过速、ＡＬＴ升高、脱发及色素沉着。

【制剂与规格】片剂：５０μｇ、１００μｇ、２００μｇ。

【注意事项】

１．开始时用小剂量，以后逐渐增加。

２．孕妇及肝肾功能不全者慎用。

Ⅲ．蒽环类

柔红霉素Ｄａｕｎｏｒｕｂｉｃｉｎ

其他名称：正定霉素，红比霉素，Ｄａｕｎｏｍｙｃｉｎ，ＤＲＢ。

【药代动力学】口服不吸收，因能引起组织坏死，也不应肌内注射或皮下注射。静脉注射后迅速分布于全身，肝、肺、胃、脾、心脏等分布较多，不易透过血－脑脊液屏障，但可通过胎盘。主要在肝脏中代谢，转化为醇的形式由尿中排出，一部分由胆汁排出。ｔ１／２为３０～５０ｈ。

【作用与用途】本品为周期非特异性抗肿瘤药，动物实验表明它对小鼠Ｌ１２１０白血病有延长生命的作用，并且对甲氨蝶呤、巯嘌呤及５－ＦＵ耐药的细胞株也显示出一定的疗效。另外，它对吉田肉瘤大鼠有延长生命的疗效，并且用于环磷酰胺、塞替派、巯嘌呤、５－ＦＵ、丝裂霉素Ｃ及色霉素Ａ３耐药的细胞株也显示出一定的疗效。柔红霉素作用机制在于细胞的核酸合成过程，能直接与ＤＮＡ结合，阻碍ＤＮＡ合成和依赖ＤＮＡ的ＲＮＡ合成反应。主要用于对常用抗肿瘤药物耐药的急性淋巴细胞白血病或粒细胞白血病。

【用法与用量】静脉滴注：０．５～０．８ｍｇ／ｋｇ，每周２次，也可１ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ，连用５ｄ。

【不良反应】

１．骨髓抑制较严重，故不宜用药过久。

２．恶心、呕吐、腹痛、口腔溃疡。

３．心律失常，严重者可发生心力衰竭。故总量不超过２５ｍｇ／ｋｇ。

４．脱发。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【注意事项】

１．滴注速度过快易引起心律失常。

２．药物漏至血管外可导致局部组织坏死。

【药物相互作用】可与泼尼松、阿糖胞苷或长春碱等合用，以增加其疗效。

卡柔比星Ｃａｒｕｂｉｃｉｎ

其他名称：去甲柔红霉素，洋红霉素，卡美诺霉素，Ｃａｒｍｉｎｏｍｙｃｉｎ。

【药代动力学】静脉注射后在体内代谢转化为有活性的去甲柔红霉素醇。原药ｔ１／２为６～１０ｈ，其醇为５６ｈ。

【作用与用途】本品与柔红霉素相似，对小鼠白细胞病Ｌ１２１０、Ｐ３８８、黑色素瘤Ｂ１６、胃癌、肺癌等有效。用于白血病、非霍奇金淋巴瘤；对若干实体癌瘤如肺癌及头颈癌也有效，疗效逊于阿霉素。

【用法与用量】静脉注射：一次７．５ｍｇ／ｍ２，每周２次，用３周，疗程总量３５～４５ｍｇ／ｍ２，间歇４周再用。亦可一次５．５ｍｇ／ｍ２，１次／ｄ，治疗５ｄ，间歇３周重复。

【不良反应】恶心、呕吐、脱发等反应较轻，心毒性较小。限量性毒性为粒细胞减少症，较多见血栓性静脉炎。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ。

【注意事项】禁用于肝功能不全和病情进展迅速的感染患者。

佐柔比星Ｚｏｒｕｂｉｃｉｎ

其他名称：柔红霉素苯腙，柔红苯腙，苯甲酸腙柔红霉素。

【药代动力学】ｔ１／２为３０～５０ｈ，在脾、肝、肾的浓度高。在体内转化为醇的形式。４８ｈ由尿中排出１３％，从粪便排出７０％。也有相当一部分由胆汁排泄。本品ＬＤ５０（ｍｇ／ｋｇ）：小鼠皮下注射１３．６６；腹腔注射４．４２；静脉注射８．５０。

【作用与用途】本品为柔红霉素半合成衍生物。具有抗革兰阴性菌、革兰阳性菌、肿瘤及病毒的作用，并有免疫抑制作用。其作用机制主要是嵌入ＤＮＡ，而抑制ＤＮＡ及ＲＮＡ合成。本品的作用和毒性与柔红霉素相似，但骨髓与心脏毒性较轻。对急性粒细胞白血病及急性单核细胞白血病的完全缓解率较高。用于急性淋巴细胞白血病、急性原始粒细胞白血病及非霍奇金淋巴瘤，特别是急性单核细胞白血病。

【用法与用量】静脉给药：每日３～５ｍｇ／ｋｇ，溶于１０ｍＬ生理盐水静脉注射，或加入２５０～５００ｍＬ生理盐水中滴注，连用５ｄ为１个疗程。

【不良反应】常见造血功能抑制、胃肠道反应、免疫抑制，偶见脱发、高尿酸血症、肝损伤、精子生成及排卵障碍、皮肤及黏膜炎等。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ。

【注意事项】肝功能不全、进展迅速的感染、严重骨髓抑制、心肌损伤患者、孕妇及哺乳期妇女禁用。不能与其他药混用。

伊达比星Ｉｄａｒｕｂｉｃｉｎ

其他名称：依达比星，去甲氧基柔红霉素，Ｉｄａｍｙｃｉｎ，善唯达。

【药代动力学】静脉给药后数分钟即达到细胞浓度峰值，ｔ１／２为１１～２５ｈ。大部分药物经代谢生成活性代谢产物———伊达比星醇，该代谢产物的清除更慢，ｔ１／２为４１～６９ｈ，绝大部分药物以伊达比星醇的形式经胆、肾脏排出体外。伊达比星醇在有核血细胞和骨髓细胞中的浓度比血浆中浓度高１００倍以上。

【作用与用途】本品是一种ＤＮＡ嵌入剂，作用于拓扑异构酶Ⅱ，抑制核酸合成。蒽环结构４位的改变使该化合物有高度亲脂性，提高了细胞对药物的摄入。与柔红霉素相比，本品具有更高的活性，静脉注射和口服用药对鼠白血病和淋巴瘤均有效。蒽环类耐药细胞对本品显示出较低程度的交叉耐药性。其主要代谢物去甲氧基柔红霉素醇显示出抗肿瘤活性，心脏毒性低于伊达比星。本品为成人急性非淋巴细胞白血病（ＡＮＬＬ）、成人和儿童急性淋巴细胞白血病（ＡＬＬ）的二线治疗药物。与阿糖胞苷合用，疗效优于柔红霉素。

【用法与用量】

１．口服成人ＡＮＬＬ，单独用药，每日３０ｍｇ／ｍ２，给药３ｄ；或合用其他药物，每日１５～３０ｍｇ／ｍ２，给药３ｄ。治疗晚期乳腺癌，单独用药，每日１５ｍｇ／ｍ２，３ｄ连续用。累计剂量为４００ｍｇ／ｍ２。

２．静脉注射ＡＮＬＬ，与阿糖胞苷联用，每日１２ｍｇ／ｍ２，连续使用３ｄ；也可单独或联合用药，每日８ｍｇ／ｍ２，连续使用５ｄ。治疗ＡＬＬ，单独用药，成人每日１２ｍｇ／ｍ２，连续用药３ｄ；儿童每日１０ｍｇ／ｍ２，连续使用３ｄ。配制时，每毫克用注射水１ｍＬ溶解，与生理盐水一起在５～１０ｍｉｎ注入静脉。

【不良反应】

１．骨髓抑制和心脏毒性。

２．严重的甚至致命的感染。

３．其他有可逆性脱发、急性呕吐、黏膜炎、食管炎、腹泻、发热、寒战、皮疹、肝药酶和胆红素增高等。

【制剂与规格】胶囊剂：５ｍｇ、１０ｍｇ、２５ｍｇ。粉针剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】

１．经常监测血常规。

２．治疗前、中、后查心电图或超声心电图，预防心毒性出现。

３．做好防护，防止药液溢出或漏出。

【药物相互作用】

１．与其他化疗药物合用可加重骨髓抑制。

２．与碱性溶液合用将降解。

３．与肝素合用会产生沉淀。

多柔比星Ｄｏｘｏｒｕｂｉｃｉｎ

其他名称：阿霉素，１４－羟正定霉素，Ａｄｒｉａｍｙｃｉｎ，ＡＤＭ。

【药代动力学】本品不能通过胃肠道吸收，必须经血管给药，已证明膀胱内给药也是可行的。很少进入体循环，迅速而广泛地分布入周边室，初始血浆半衰期很短（５～１０ｍｉｎ），Ｖｓｓ超过２０Ｌ／ｋｇ，但不能透过血－脑脊液屏障。血浆蛋白结合率约为７５％，并且血药浓度低于２μｍｏｌ／Ｌ时，药物血浆蛋白结合率与血药浓度无关。主要由肝脏代谢，主要代谢产物是１３－羟－多柔比星酮，也有一定抗肿瘤活性。尿液和胆汁中多柔比星和１３－羟－多柔比星酮占排泄药物的大多数。多柔比星血浆浓度呈多相衰减，终末相半衰期为２０～４８ｈ，代谢物１３－羟－多柔比星酮的终末相半衰期与原形药物相似。血浆清除率为８～２０ｍＬ／（ｍｉｎ·ｋｇ），血浆清除是由于代谢和胆汁分泌，胆汁和粪便中７ｄ内可排出给药量的４０％～５０％，肾脏分泌较少，５ｄ内只有５％～１０％的给药量从尿中排出。

【作用与用途】药物可穿透进入细胞，与染色体结合。实验显示多柔比星的平面环插入碱基对之间，从而与ＤＮＡ结合形成复合物，严重干扰ＤＮＡ合成、ＤＮＡ依赖性ＲＮＡ合成和蛋白质合成。近期的实验显示药物插入ＤＮＡ引发拓扑异构酶Ⅱ裂解ＤＮＡ，从而破坏ＤＮＡ三级结构。多柔比星还与氧化还原作用有关。多柔比星与细胞膜上的脂结合影响各种不同的功能，在整个细胞周期均有活性作用。用于多种肿瘤治疗，包括急性白血病、淋巴瘤、软组织和骨肉瘤、儿童恶性肿瘤及成人实体瘤，尤其用于乳腺癌和肺癌。

【用法与用量】

１．静脉注射单独应用，４０～６０ｍｇ／ｍ２，３周一次。联合用药，２０～３０ｍｇ／ｍ２，３周一次。

２．膀胱灌注３０～６０ｍｇ加生理盐水溶解，配制成１～２ｍｇ／ｍＬ的溶液，每周２～３次。

【不良反应】

１．白细胞、血小板下降。

２．食欲下降、恶心、呕吐。

３．脱发、口腔炎。

４．心动过速、心悸、心电图ＳＴ段下降、Ｔ波低平，停药后症状消失。总量超过５５０ｍｇ／ｍ２时，心功能不全倾向增高。

５．用药后尿液呈红色。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】

１．７０岁以上老人、有纵隔放射治疗史者、有缺血性心脏病史者慎用。

２．本品使用时勿漏至血管外，以免引起组织坏死。

【药物相互作用】

１．与其他细胞毒药物联合治疗，可能出现毒性叠加。

２．本品主要在肝脏代谢，其他伴随治疗引起的肝功能改变可影响本品的作用。

３．其他同伊达比星。

吡柔比星Ｐｉｒａｒｕｂｉｃｉｎ

其他名称：吡喃阿霉素，ＴＨＰ－ＡＤＭ。

【药代动力学】静脉注射后迅速吸收，组织分布广，以脾、肺及肾组织浓度高，心脏内较低，选择性作用于瘤细胞。其ｔ１／２明显低于阿霉素。静脉注射本品３０ｍｇ／ｍ２后血浆浓度迅速减少，６～８ｈ后为１１ｎｇ／ｍＬ左右，ｔ１／２α、ｔ１／２β、ｔ１／２γ分别为０．８９ｍｉｎ、０．４６ｈ及１４．２ｈ。

【作用与用途】本品为半合成的蒽环类抗癌药，进入细胞核内迅速嵌入ＤＮＡ，干扰转录过程，阻止ｍＲＮＡ合成，抑制ＤＮＡ聚合酶及ＤＮＡ拓扑异构酶Ⅱ活性，干扰ＤＮＡ合成。因本品同时干扰ＤＮＡ、ｍＲＮＡ合成，在细胞周期中阻断细胞进入Ｇ１期而干扰瘤细胞分裂、抑制肿瘤生长，故具有较强的抗癌活性。与阿霉素具有同等抗肿瘤效果，且心脏毒性小。用于头颈部肿瘤、乳腺癌、胃癌、膀胱癌、肾盂及输尿管癌、卵巢癌、子宫癌、急性白血病、恶性淋巴瘤。

【用法与用量】

１．静脉给药实体瘤，３５～５０ｍｇ／ｍ２，３～４周１次或２０ｍｇ／ｍ２，每周１次；急性白血病，２０ｍｇ／ｍ２，１次／ｄ，连用３～５ｄ。

２．动脉灌注１０～２０ｍｇ／次，每日或隔日１次，共５～１０次。

３．膀胱灌注１５～３０ｍｇ溶于５００～１０００ｍＬ生理盐水中，１～２ｈ经导管注入，每周３次为１个疗程，重复２～３个疗程。

【不良反应】同阿霉素，但较阿霉素心脏毒性及脱发症状明显减轻。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【注意事项】勿漏至血管外，溶解后尽快使用，室温下保存不应超过６ｈ。

表柔比星Ｅｐｉｒｕｂｉｃｉｎ

其他名称：表阿霉素，表柔霉素，Ｅｐｉ－ＡＤＭ，法玛新（ＰｈａｒｍｏｒｕｂｉｃｉｎＲＤ）。

【药代动力学】体内代谢和排泄较阿霉素快，平均ｔ１／２约为４０ｈ，主要在肝脏代谢，经胆汁排泄。４８ｈ内，９％～１０％的给药量由尿排出，４ｄ内４０％的给药量由胆汁排出，该药不通过血－脑脊液屏障。对有肝转移和肝功能受损的患者，该药在血浆中的浓度维持时间较长，故应适当减小剂量。肾功能正常与否对本品的药代动力学特性影响不大。

【作用与用途】本品为多柔比星的同分异构体，４′位上的羟基由顺位变为反位，属细胞周期非特异性药物，作用机制与其能与ＤＮＡ结合有关。体外培养的细胞加入本品可迅速透入胞内，进入细胞核与ＤＮＡ结合，从而抑制核酸的合成和有丝分裂。已证实本品具有广谱抗实验性肿瘤的作用，对拓扑异构酶Ⅱ也有抑制作用。疗效与阿霉素相等或略高，而毒性尤其是心脏毒性低于阿霉素。用于急性白血病、恶性淋巴瘤、乳腺癌、卵巢癌、肝癌、膀胱癌、肾盂及输尿管肿瘤。

【用法与用量】静脉注射：单独用药时，一次６０～９０ｍｇ／ｍ２，联合化疗时，一次５０～６０ｍｇ／ｍ２。２１ｄ重复。

【不良反应】同阿霉素，但毒副作用一般较轻，尤其是心脏毒性。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】

１．既往做过化疗或放疗的患者，老年患者，骨髓功能低下者，肝功能异常者，纵隔、心包接受过放射治疗的患者需适当减小剂量，必要时可将每次剂量分２次给予。

２．注射时勿使药物漏至血管外。

【药物相互作用】

１．与其他抗肿瘤药物合用，本品用量应减低。联合用药时，不得在同一注射器内使用。

２．不可与肝素混合注射，在一定浓度时会发生沉淀反应。

阿柔比星Ａｃｌａｒｕｂｉｃｉｎ

其他名称：阿克拉霉素Ａ，安乐霉素，ＡＣＲ。

【药代动力学】本品口服吸收良好，在肺、脾中浓度较高，ｔ１／２较短，Ｖｄ较大，血清清除率较高。

【作用与用途】本品为蒽环类抗肿瘤抗生素，其抗肿瘤作用与柔红霉素相似，较阿霉素稍差，注射及口服均有效。它与两者均有交叉耐药性，也通过掺入ＤＮＡ分子而起抗肿瘤作用，除可抑制ＤＮＡ合成外，对ＲＮＡ合成有明显抑制作用。它对Ｇ１～Ｓ边界期及Ｓ～Ｇ２期的作用最为明显，为细胞周期特异性药物。实验证明，它对心脏的毒性较柔红霉素及阿霉素小。本品适用于急性白血病、恶性淋巴瘤、胃癌、肺癌、乳腺癌、卵巢癌等。对急性白血病的有效率为３６．２％，恶性淋巴瘤的有效率５３．３％。

【用法与用量】静脉注射或静脉滴注：２０ｍｇ／ｄ，共１０～１５ｄ。

【不良反应】

１．主要为胃肠道反应，如恶心、呕吐、腹泻。停药后２４ｈ内可自行消退。

２．骨髓抑制。可产生轻度白细胞及血小板减少，少数患者可有贫血、ＡＬＴ升高、皮疹等。

３．心脏毒性，如心动过速、心律失常、心力衰竭。

４．其他有发热、脱发、肝肾功能损害。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【注意事项】

１．心功能不全患者或对本品有严重过敏史者禁用。肝肾疾病、骨髓功能受损或合并感染者及孕妇、小儿慎用。

２．用药期间应严密监测血常规、肝肾功能和心电图变化。

３．本品不能做皮下或肌内注射，静脉注射时要避免药液外漏。

米托蒽醌Ｍｉｔｏｘａｎｔｒｏｎｅ

其他名称：丝裂蒽醌，二羟蒽二酮，二羟基蒽醌，能减瘤，ＭＩＴ，ＤＨＡＤ，诺肖林，Ｎｏｖａｎｔｒｏｎｅ。

【药代动力学】本品静脉滴注后，血药浓度下降很快，并迅速分布于各组织中，消除缓慢，主要通过胆汁由粪便排泄。用药后５ｄ，由粪便排出约２１％，尿排出约６．５％。排出物主要为原形，亦有代谢产物。

【作用与用途】通过和ＤＮＡ分子结合，抑制核酸合成而导致细胞死亡。本品为细胞周期非特异性药物，与蒽环类药物没有完全交叉耐药性，化学结构与阿霉素接近，但心脏毒性较阿霉素低。用于治疗乳腺癌、恶性淋巴瘤、白血病有明显疗效，对胃肠道肿瘤也有疗效。

【用法与用量】静脉滴注或静脉注射：１２～１４ｍｇ／ｍ２，用生理盐水或葡萄糖注射液５０ｍＬ稀释后缓慢静脉滴注或注射，每３～４周一次。儿童推荐剂量为１８～２０ｍｇ／ｍ２，每３～４周一次。白血病，连用３ｄ或５ｄ，１次／ｄ。

【不良反应】同阿霉素相似，但心脏毒性较低。

【制剂与规格】粉针剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】

１．用药期间应严格检查血常规。

２．有心脏疾病、用过蒽环类药物或胸部照射的患者，应密切注意心脏毒性的发生。

３．用药时应避免药液外溢。

４．本品不宜与其他药物混合注射。

５．本品遇低温可能析出晶体，可将安瓿置热水中加温，待晶体溶解后使用。

吡罗蒽醌Ｐｉｒｏｘａｎｔｒｏｎｅ

其他名称：吡咯蒽醌，ＰＩＸ。

【药代动力学】用高效液相测定，小鼠ＣＩ－９４２按二室开放模型衰减，并代谢为葡萄糖醛酸结合物，ｔ１／２α短，Ｖｄ大，ｔ１／２β长，尿中回收较少。本品在人体呈单指数性衰减，ｔ１／２约为３０ｍｉｎ。

【作用与用途】本品为人工合成的蒽吡唑类化合物，可与ＤＮＡ结合，引起ＤＮＡ单链断裂，亦可引起双链断裂，抑制米托蒽醌合成，其结构上有五环，可阻止半醌自由基生成，故其心脏毒性小于米托蒽醌。动物实验表明，本品对小鼠白血病有高度活性，对Ｌ１２１０白血病、Ｂ１６黑色素瘤、Ｍ５０７６肉瘤及人乳腺癌ＭＫ－１裸鼠移植瘤均有治疗效果。对乳腺癌疗效较好（有效率６０％以上）。

【用法与用量】静脉注射：１５０ｍｇ／ｍ２。

【不良反应】１．剂量限制性毒性为粒细胞减少，有积累性骨髓抑制、血栓性静脉炎。

２．偶见口腔炎。

３．心脏毒性较小。

４．其他有恶心、呕吐、脱发及滴注局部反应等。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】用药期间监测血常规。

洛撒蒽醌Ｌｏｓａｘａｎｔｒｏｎｅ

其他名称：洛索恩醌，宾曲唑尔，ＣＩ－９４１。

【作用与用途】本品为蒽吡唑类抗生素之一，即模拟蒽环类将吡唑环骈合到蒽二环结构上合成的，其抗瘤谱与活性类似ＡＤＭ，而比米托蒽醌、安吖啶强。对ＤＮＡ有高亲和力的嵌入性结合，低浓度下可抑制ＤＮＡ多聚酶，阻碍ＤＮＡ合成；同时本品可抑制ＤＮＡ拓扑异构酶Ⅱ。本品的抗药性是因细胞内药物蓄积减少所致，属多药耐药。其结构与ＡＤＭ不同，较难被还原产生半醌自由基，对心脏毒性较小。主要用于乳腺癌、胃癌及前列腺癌。

【用法与用量】静脉滴注：５０ｍｇ／ｍ２，每３周一次。

【不良反应】同吡罗蒽醌。

【制剂与规格】粉针剂：２５ｍｇ。

【注意事项】本品与柔红霉素、长春新碱、安吖啶等有交叉耐药性，可被维拉帕米扭转。

吡蒽醌Ｐｉｘａｎｔｒｏｎｅ

其他名称：匹克生琼。

【药代动力学】本品体内分布广泛，Ｖｄ为３．６３～２１．４Ｌ／ｋｇ。主要随粪便排泄，肾排泄率为３．９％～９．２％，ｔ１／２为９．５～１７．５ｈ。

【作用与用途】本品为蒽环类抗生素，具有抗肿瘤活性。确切作用机制尚不清楚，可能通过嵌入ＤＮＡ和形成交叉联结发挥作用。动物实验证实，对多种白血病和淋巴瘤的肿瘤模型，本品的抗肿瘤活性比米托蒽醌或多柔比星更好；在临床前模型中，本品的心脏毒性和骨髓抑制作用较母体化合物米托蒽醌低。用于治疗非霍奇金淋巴瘤、实体瘤。

【用法与用量】静脉滴注：①非霍奇金淋巴瘤：８５ｍｇ／ｍ２，滴注１ｈ，每周１次，连续３周，每４周重复。②实体瘤：１８０ｍｇ／ｍ２，滴注１ｈ，每３周一次。晚期恶性实体瘤，推荐剂量为１１２．５ｍｇ／ｍ２，滴注１ｈ，每周一次，每４周重复。

【不良反应】可见骨髓抑制（主要剂量限制性毒性）、口腔炎、恶心、呕吐、脱发。少见不良反应有心功能降低、肝药酶升高、神经衰弱、无力、关节炎、尿液变蓝、一过性皮肤变蓝。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用。

２．有心血管疾病史者，治疗开始前心排血量低的患者，肝、肾功能不全患者，严重骨髓抑制患者慎用。

３．用药期间检查血常规，监测血液生化及肝肾功能和心功能。

比生群Ｂｉｓａｎｔｒｅｎｅ

其他名称：蒽双咪腙，蒽二腙，ＡＤＡＨ。

【药代动力学】腹腔注射、静脉注射及皮下给药均有效，但口服无效。本品通过激活巨噬细胞而显示直接的细胞毒性作用，不能进入中枢神经系统。

【作用与用途】本品是蒽二酮衍生物，抗肿瘤谱类似阿霉素，但心脏毒性较阿霉素弱。体外试验表明，本品对乳腺癌等多种肿瘤有效，但对结肠癌无效。本品能抑制体外培养的Ｌ５１７８Ｙ淋巴细胞ＲＮＡ及ＤＮＡ的合成。体内试验中具有抗白血病及实体肿瘤作用，可延长患Ｐ３８８或Ｌ１２１０白血病、Ｌｉｅｂｅｒｍａｎ浆细胞瘤、Ｂ１６黑色素瘤、结肠癌２６及Ｒｉｄｇｅｗａｙ骨原性肉瘤小鼠的生存期。对ＡＤＭ耐药的亚系Ｐ３８８有完全交叉耐药性。适用于治疗急性粒细胞白血病、乳腺癌、卵巢癌、肾癌、胰腺癌等。

【用法与用量】静脉注射：１５０～３００ｍｇ／ｍ２，每周１次，３～４周为１个疗程。

【不良反应】

１．主要为骨髓抑制。

２．较常见的有恶心、呕吐、发热、静脉炎、头晕、肌病、寒战及局部反应，包括轻度至重度可逆性手臂肿胀、荨麻疹、红肿、疼痛。

３．其他有胃肠道紊乱、胃炎、脱发、血尿、血肌酐升高、呼吸困难、咳嗽、昏迷等。

４．过敏反应偶有发生。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ、２５０ｍｇ、５００ｍｇ。

【注意事项】

１．本品使尿液呈橙色，肝肾功能不全者慎用。

２．漏至血管外可引起局部坏死。

安吖啶Ａｍｓａｃｒｉｎｅ

其他名称：胺苯吖啶。

【药代动力学】口服吸收较差，通常静脉给药。在肝脏内代谢，经胆汁排泄。对血－脑脊液屏障的渗透性差，脑脊液中浓度不到血中浓度的２０％。

【作用与用途】安吖啶具有广谱的抗肿瘤活性，作用机制类似蒽环类药物。安吖啶和ＤＮＡ结合，对腺嘌呤、胸腺嘧啶碱基对的配对有影响。主要抑制ＤＮＡ合成，对Ｓ和Ｇ２期细胞抑制作用较明显，对ＲＮＡ的合成影响较小。本品对急性白血病和恶性淋巴瘤有效。对蒽环类和阿糖胞苷产生耐药性的患者无明显交叉耐药性，部分患者仍有效。

【用法与用量】静脉滴注：诱导量７５ｍｇ／ｍ２，用５ｄ；１００ｍｇ／ｍ２用５ｄ；１２５ｍｇ／ｍ２用５ｄ。５ｄ为１个疗程，每疗程间隔３～４周。病情缓解后改用上述剂量一半为维持量，可４～８周重复一次。

【不良反应】骨髓抑制、黏膜炎、恶心、呕吐、腹泻、食欲不振、吞咽困难、黄疸、低血压及心律失常等。

【制剂与规格】注射液：７５ｍｇ（１．５ｍＬ）。

【注意事项】１．本品不能与含氯离子的溶液配伍。２．禁用于骨髓抑制的患者。

美诺立尔Ｍｅｎｏｇａｒｉｌ

其他名称：孟诺格利，ＮＳＣ－２６９１４８，７－Ｏｍｅｎ。

【作用与用途】本品为橙色结晶，是一种半合成的蒽环类衍生物，由胡桃霉素制成。其作用与阿霉素相似，但作用强度较弱。临床试用于治疗恶性肿瘤。

【用法与用量】静脉滴注：一般用量为６０～２００ｍｇ／ｍ２，静脉滴注２ｈ；或每日５０ｍｇ／ｍ２，连用５ｄ，均４～５周后重复。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【不良反应】骨髓抑制为其限量毒性。恶心呕吐等其他不良反应都较轻。

【注意事项】用药期间监测血常规。

（二）其他

米托胍腙Ｍｉｔｏｇｕａｚｏｎｅ

其他名称：丙咪腙，丙酮醛双脒腙，ＭＧＡＧ。

【药代动力学】本品治疗指数较低，口服吸收不佳，须采用静脉给药。药物消除为双相性，在最初的快速分布相之后有一个慢的终末消除相。

【作用与用途】本品作用机制尚未完全清楚，有认为可嵌入ＤＮＡ中，抑制ＤＮＡ的复制及抑制以ＤＮＡ为模板转录合成ＲＮＡ，或认为是抑制多肽合成。本品可干扰细胞核及线粒体的代谢。主要用于急性淋巴细胞白血病，对恶性淋巴瘤和食管癌也有一定疗效。

【用法与用量】静脉滴注：过去用１次／ｄ，０．１～０．２ｇ／次，或隔日给予０．２～０．３ｇ，用５％～１０％葡萄糖注射液５００ｍＬ稀释后缓慢滴入，总量３～６ｇ。现已认为消除慢，应每周静脉注射０．５～０．７ｇ／ｍ２，间歇用药才可减低毒性。

【不良反应】

１．白细胞、血小板数下降及再生障碍性贫血。

２．食欲减退、恶心、呕吐、腹泻、口腔及胃肠道溃疡、食管炎及咽喉炎。

３．静脉炎及脱发、皮炎、红斑、结膜炎、听力下降等。

【制剂与规格】粉针剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．注射时勿漏至血管外，以免引起组织炎症。

２．少数患者有低血糖现象。


第二节 分子靶向治疗药物

一、单克隆抗体

利妥昔单抗Ｒｉｔｕｘｉｍａｂ

其他名称：Ｒｉｔｕｘａｎ，美罗华（Ｍａｂｔｈｅｒａ）。

【药代动力学】静脉滴注１２５ｍｇ／ｍ２、２５０ｍｇ／ｍ２或３７５ｍｇ／ｍ２的利妥昔单抗注射液，每周１次，共４次，血浆中抗体的浓度随着剂量的升高而升高。接受３７５ｍｇ／ｍ２治疗后，利妥昔单抗的平均ｔ１／２为６８．１ｈ，首次给药后的平均血浆清除率为０．０４５９Ｌ／ｈ。第４次静脉滴注后，ｔ１／２、Ｃｍａｘ和清除率的平均值分别为１８９．９ｈ、４８０．７ｍｇ／Ｌ和０．０１４５Ｌ／ｈ。另外，在病情缓解的患者体内，利妥昔单抗的浓度显著高于治疗无效的患者。通常３～６个月后仍可检测到利妥昔单抗。首次治疗后，外周血Ｂ淋巴细胞计数的中位值显著下降，低于正常水平，并于６个月后开始恢复，在完成治疗后９～１２个月恢复到正常水平。

【作用与用途】本品为一种人源化单克隆抗体，能和人Ｂ淋巴细胞表面抗原ＣＤ２０紧密结合，通过补体依赖和抗体依赖的细胞毒作用介导发挥细胞毒效应，从而破坏肿瘤细胞。此外，本品还能在体外诱导细胞凋亡和对抗增殖。体外研究证明，利妥昔单抗可使耐药的Ｂ淋巴细胞系对某些化疗药物再次敏感。在Ｂ淋巴细胞成熟的过程中均表达ＣＤ２０，但在造血干细胞和其他细胞均无表达。９０％以上的Ｂ细胞淋巴瘤细胞均有ＣＤ２０表达。这些患者都可成为本品治疗的对象。主要用于治疗ＣＤ２０阳性的非霍奇金淋巴瘤。

【用法与用量】静脉滴注：３７５ｍｇ／ｍ２，１次／周，每４～８次为１个疗程。与化疗联合也可每３周给药１次。应用时先用生理盐水稀释到１ｍｇ／ｍＬ后摇匀，静脉缓慢滴注。首次滴注速率为５０ｍｇ／ｈ，如无反应可以加快，最高４００ｍｇ／ｈ。

【不良反应】本品常有不同程度的过敏反应。皮疹少见。无明显造血系统和肝肾功能毒性。不良反应主要是：发热，寒战，衰弱，头痛，腹痛，咽痒等；低血压；恶心，呕吐；血细胞减少；血管性水肿；肌病；头晕；鼻炎，支气管痉挛；皮肤瘙痒、潮红、荨麻疹。

【制剂与规格】注射液：１００ｍｇ（１０ｍＬ）、５００ｍｇ（５０ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品主要适用于ＣＤ２０（＋）。

２．对本品和鼠源蛋白过敏者、孕妇和哺乳期妇女禁用。

３．有药物过敏史的患者慎用。

４．为预防低血压，服用抗高血压药的患者可以在用药前１２ｈ停用抗高血压药物。

５．对骨髓移植后复发患者亦有良好疗效。在干细胞移植前用本品清除Ｂ淋巴细胞肿瘤取得了一定结果。

６．本品不可长期应用，以免过度抑制Ｂ淋巴细胞功能。

【药物相互作用】

１．本品与化疗联合应用疗效显著，有效率可达９０％。

２．与顺铂合用可能导致严重肾毒性，不主张二者合用。

３．使用本品时接种活疫苗，可能增加活疫苗感染的危险性，请勿同用。

曲妥珠单抗Ｔｒａｓｔｕｚｕｍａｂ

其他名称：赫赛汀（Ｈｅｒｃｅｐｔｉｎ）。

【药代动力学】药代动力学研究表明，本品的ｔ１／２和剂量相关。给药１０ｍｇ和５００ｍｇ的ｔ１／２分别为１．７ｄ和１２ｄ。Ｖｄ大致和血浆容积相近（４４ｍＬ／ｋｇ）。每周给药１次时，平均Ｃｍａｘ为３１９～４３５ｍｇ／Ｌ。本品与常用抗癌药同时应用，对其ｔ１／２、清除无影响。

【作用与用途】曲妥珠单抗是一种针对细胞核Ｈｅｒ－２基因调控细胞表面的糖蛋白而研制的重组ＤＮＡ人源化ＩｇＧ１型单克隆抗体。轻链可变区由鼠源部分组成，可以识别Ｈｅｒ－２的胞外部分，而重链固定区和大部分轻链区均是人源部分。本品是抗体依赖细胞介导的细胞毒作用的潜在介质，本身具有抗肿瘤作用，此外还可以提高肿瘤细胞对化疗的敏感性，从而提高化疗的疗效。主要用于治疗有Ｈｅｒ－２异常表达的晚期肿瘤，如乳腺癌、卵巢癌、肺癌、胃癌等，以及早期乳腺癌等的辅助治疗。

【用法与用量】首次应用剂量为４ｍｇ／ｋｇ，生理盐水２５０ｍＬ稀释后缓慢静脉滴注，大于９０ｍｉｎ。以后每周２ｍｇ／ｋｇ，连续４～８周为１个疗程。如果有效可以继续治疗到病情好转。３周方案：首次８ｍｇ／ｋｇ，滴注１８０ｍｉｎ，以后６ｍｇ／ｋｇ，每３周一次。

【不良反应】

１．过敏反应表现为发热、寒战、头痛、皮疹等。

２．心脏毒性曲妥珠单抗和多柔比星同用时心脏毒性比较明显，表现为呼吸困难、水肿、左室射血减少，甚至导致心力衰竭。

３．血液学毒性很小部分患者可有血细胞减少，如与化疗合用，毒性加重。

【制剂与规格】粉针剂：４４０ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用，对其他鼠源性或人源性单克隆抗体过敏者、孕妇和哺乳期妇女慎用。

２．高血压或冠心病患者，既往接受过蒽环类药物、胸部照射和有肺部疾病的患者也需谨慎使用。

３．本品不宜和有心脏毒性的药物并用。

４．不能用５％葡萄糖注射液稀释。

【药物相互作用】

１．与ＡＣ（环磷酰胺＋多柔比星）合用疗效有明显提高，但研究发现在ＡＣ化疗组心脏毒性有明显增加。

２．与紫杉醇合用，本品血清谷浓度水平增加约１．５倍，疗效明显提高。

３．与华法林合用有增加出血的危险。

西妥昔单抗Ｃｅｔｕｘｉｍａｂ

其他名称：Ｃ２２５，爱必妥（Ｅｒｂｉｔｕｘ）。

【药代动力学】西妥昔单抗单药或与化疗、放疗联合均无线性药代动力学表现。ＡＵＣ随给药剂量增加而增加。剂量从２０ｍｇ／ｍ２增至２００ｍｇ／ｍ２时，廓清率从０．０８Ｌ／（ｈ·ｍ２）降至０．０２Ｌ／（ｈ·ｍ２）。给予本品４００ｍｇ／ｍ２，静脉注射２ｈ，血清峰浓度平均为１８４ｍｇ／Ｌ，中位半衰期为９７ｈ。给予２５０ｍｇ／ｍ２，静脉注射１ｈ，血清最高浓度平均为１４０ｍｇ／Ｌ。按推荐的方法给药，西妥昔单抗在第３周达到血清稳态浓度（１６８～２３５ｍｇ／Ｌ），平均ｔ１／２为１１４ｈ。

【作用与用途】本品是一重组的人鼠嵌合单克隆抗体，由鼠的抗ＥＧ?ＦＲ抗体可变区和人的ＩｇＧ１重链和κ轻链的恒定区组成。可与ＥＧＦＲ胞外激酶特异性结合，竞争性抑制ＥＧＦＲ和其他配体结合，从而阻断受体相关激酶的磷酸化作用，抑制细胞生长，诱导细胞凋亡，减少金属蛋白激酶和血管内皮生长因子的产生。用于ＥＧＦＲ阳性的晚期大肠癌，作为二线应用；也可用于复发或转移性头颈部鳞癌；临床研究本品和化疗合用对胰腺癌有一定疗效。

【用法与用量】首次４００ｍｇ／ｍ２，滴速５ｍＬ／ｍｉｎ，以后２５０ｍｇ／ｍ２，每周１次，滴注１ｈ以上，直至病变进展或不能耐受。建议用药前给予Ｈ２受体拮抗剂。

【不良反应】常见不良反应有皮疹、疲倦。腹泻、恶心、呕吐、腹痛、便秘等。少数严重不良反应：①输液反应：多数为轻、中度。②肺毒性：表现为间质性肺病。③皮肤毒性：包括痤疮样皮疹、皮肤干燥、皲裂，以及炎症和感染性后遗症。④其他：发热、败血症、肾衰竭、肺栓塞、脱水等。

【制剂与规格】注射液：１００ｍｇ（５０ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品严重过敏者禁用。

２．对其他鼠源性或人源性单抗过敏者、孕妇和哺乳期妇女慎用。

３．高血压或冠心病患者，既往接受过蒽环类药物、胸部照射和有肺部疾病的患者也需慎用。

【药物相互作用】已证明本品与伊立替康和氟尿嘧啶有协同作用，可以使耐药患者恢复敏感。

贝伐单抗Ｂｅｖａｃｉｚｕｍａｂ

其他名称：阿瓦斯丁（Ａｖａｓｔｉｎ）。

【药代动力学】对４９１例接受每周２０ｍｇ／ｋｇ贝伐单抗治疗的患者进行测定，贝伐单抗的ｔ１／２大约为２０ｄ（１１～５０ｄ）。本品的清除随体重、性别及肿瘤负荷不同而不同。男性廓清率（０．２６２Ｌ／ｄ）高于女性（０．２０７Ｌ／ｄ），肿瘤负荷大的廓清率（０．２４９Ｌ／ｄ）高于负荷小者（０．１９９Ｌ／ｄ）。贝伐单抗的用量与临床疗效有相关性，且剂量不需按年龄和性别进行调整。

【作用与用途】本品是一种重组的人源化ＩｇＧ１单克隆抗体，可与血管内皮生长因子（ＶＥＧＦ）结合，阻碍ＶＥＧＦ与其受体在内皮细胞表面作用。ＶＥＧＦ与其受体作用可导致内皮细胞增殖和新的血管形成。给大肠癌移植的裸鼠注射贝伐单抗可减少微血管的生长并抑制肿瘤转移。主要用于治疗大肠癌、非小细胞肺癌和乳腺癌。

【用法与用量】静脉滴注：５～１０ｍｇ／ｋｇ，每２～３周１次。用生理盐水稀释到１ｍｇ／ｍＬ后摇匀，缓慢滴注。首次滴注速率为５０ｍｇ／ｈ，如无反应可以加快，最高４００ｍｇ／ｈ。用药前给予苯海拉明预防过敏反应。

【不良反应】主要有血压升高、鼻出血、肺出血、胃肠道穿孔、充血性心力衰竭、蛋白尿。其他尚有输液反应、衰弱、疼痛、腹泻、白细胞减少等。

【制剂与规格】注射液：１００ｍｇ（４ｍＬ）、４００ｍｇ（１６ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品能影响手术切口愈合，术后至少２８ｄ才能应用。

２．严重高血压和心血管疾病患者慎用。

３．原发性高血压患者用药前１２ｈ可适当调整降压药物剂量。

４．本品不可与其他药物混用，也不可静脉注射。

【药物相互作用】本品联合以５－ＦＵ为基础的化疗方案治疗转移性结直肠癌优于单纯化疗组。

帕尼单抗Ｐａｎｉｔｕｍｕｍａｂ

其他名称：维克替比（Ｖｅｃｔｉｂｉｘ）。

【药代动力学】２ｍｇ／ｋｇ以上帕尼单抗单次滴注１ｈ，ＡＵＣ呈渐近线升高，若每２周用药一次，第３次可达稳态浓度。ｔ１／２为７．５ｄ。

【作用与用途】本品是目前唯一一个完全人源性的ＩｇＧ２单抗，其靶向作用于表皮生长因子受体（ＥＧＦＲ）。帕尼单抗完全抑制ＥＧＦＲ及其配体的结合，从而阻止受体自身磷酸化和相关激酶的激活，从而抑制细胞的生长，诱导细胞凋亡。临床前研究发现帕尼单抗可抑制小鼠的人肿瘤细胞生长。用于晚期大肠癌、晚期非小细胞肺癌、晚期肾癌。

【用法与用量】静脉滴注：６ｍｇ／ｋｇ，以生理盐水稀释至１００ｍＬ，滴注１ｈ以上，每２周一次。最高用量为每次９ｍｇ／ｋｇ。总剂量超过１０００ｍｇ时，滴注时间应大于９０ｍｉｎ。

【不良反应】主要为皮疹、疲劳、腹泻、恶心、呕吐、便秘、关节痛、咳嗽、输液反应、过敏反应、肺纤维化、血栓形成等。

【制剂与规格】注射液：１００ｍｇ（５ｍＬ）、２００ｍｇ（１０ｍＬ）、４００ｍｇ（２０ｍＬ）。

【注意事项】

１．用药前有必要查ＥＧＦＲ状况。

２．本品稀释后室温下可保存６ｈ，２～８℃不超过２４ｈ，不能冰冻。

３．不宜猛烈摇晃。

４．不能快速滴注或从小壶冲入。

【药物相互作用】与伊立替康、氟尿嘧啶和亚叶酸钙联用，可增加腹泻的发生率和严重程度，故不推荐联用。

尼妥珠单抗Ｎｉｍｏｔｕｚｕｍａｂ

其他名称：泰欣生。【药代动力学】１２名古巴晚期上皮源性癌症患者药代动力学显示：各组患者分别静脉应用５０ｍｇ、１００ｍｇ、２００ｍｇ和４００ｍｇ尼妥珠单抗，其对应的ｔ１／２分别为６２ｈ、８２ｈ、３０２ｈ和３０４ｈ。生理条件下，不同剂量用药２４ｈ由尿路排出量占注射剂量的比例分别是２１．１％、２８．２０％、２７．３６％、３３．５７％。本品在人体内主要分布的器官为肝脏、脾脏、心脏、肾脏和胆囊，其中肝脏是单抗特异摄取最高的器官。动物药代动力学证实给药后２４ｈ以肿瘤组织药物浓度最高。

【作用与用途】ＥＧＦＲ是分子量为１７０ｋＤ的跨膜糖蛋白，其胞内区具有特殊的酪氨酸激酶活性。ＥＧＦＲ的过度表达可改变细胞周期调控，阻止细胞凋亡，促进血管生成，增强细胞侵袭性和转移性。尼妥珠单抗可以阻断ＥＧＦ与其受体结合，并对ＥＧＦＲ过表达的肿瘤具有有效的抗血管生成、抗增殖和促凋亡作用。实验表明本品有抗肿瘤增殖功能，还具有抗血管生成和促进肿瘤细胞凋亡的特性。本品与放疗联合适用于治疗ＥＧＦＲ阳性表达的Ⅲ／Ⅳ期鼻咽癌。

【用法与用量】静脉滴注：１００ｍｇ加入２５０ｍＬ生理盐水，滴注６０ｍｉｎ以上。第一次给药时间为放射治疗的第１日，于放疗前完成，以后每周１次，共８次。患者同时接受标准的放射治疗。

【不良反应】主要为发热、血压下降、恶心、头晕、皮疹。少见不良反应有肌肉痛、运动语言障碍、口干、潮红、下肢无力、嗜睡、丧失方向感、肌酐升高、白细胞减少、血尿、胸痛。

【剂量与规格】注射液：５０ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品冻融后抗体大部分活性将丧失，故严禁冷冻。

２．对该药品过敏者禁用。

３．孕妇及哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】未进行该药物与其他任何药物间的相互作用研究。

波替单抗Ｂｏｒｔｅｚｏｍｉｂ

其他名称：硼替佐米，ＰＳ－３４１，万珂（Ｖｅｌｃａｄｅ）。

【药代动力学】多发性骨髓瘤患者静脉给予本品１．３ｍｇ／ｍ２，１ｈ后可达血药浓度（均值５０９ｎｇ／ｍＬ，范围１０９～１３００ｎｇ／ｍＬ）；且无论单次还是多次给药，药效皆可持续４８～７２ｈ。动物实验显示，本品在体内分布广泛，以肝和胃肠道浓度最高，皮肤和肌肉组织最低。本品总蛋白结合率为８３％，Ｖｄ不低于５００Ｌ。本品主要在肝脏内经细胞色素Ｐ４５０酶代谢。本品可经粪便及尿液排泄，静脉给药１５ｍｉｎ后，大部分即可从血浆中清除，给予１．３ｍｇ／ｍ２，肌酐清除率为３１～１６９ｍＬ／ｍｉｎ。晚期恶性肿瘤患者给予本品１．４５～２ｍｇ／ｍ２，首剂后的平均ｔ１／２为９～１５ｈ。

【作用与用途】本品是一种硼酸二肽衍生物，是２６５蛋白酶体的选择性抑制药。２６５蛋白酶体是一种存在于所有真核细胞中的多催化活性蛋白酶，可降解与泛素结合的蛋白质，使多种与细胞完整性有关的调节蛋白被有序降解，从而使细胞有丝分裂有序进行。本品通过抑制２６５蛋白酶体而使这些调节蛋白稳定，使其调节作用被抑制，最终破坏细胞增殖，引起细胞凋亡。凋亡可发生于细胞内存在抑癌基因ｐ２１和ｐ２７时，而且不受ｐ５３状态影响。用于多发性骨髓瘤。

【用法与用量】静脉注射：１．３ｍｇ／ｍ２，２次／周，连续给药２周，停药１０ｄ，３周为１个疗程。症状缓解者可再接受第２个疗程治疗。

【不良反应】可见低血压、虚弱、周围神经病、头痛、失眠、感觉异常和迟钝、眩晕、焦虑、认知不全；水肿、脱水；呼吸困难、咳嗽、肺炎；全身疼痛、肌肉痉挛；恶心、腹泻、便秘、呕吐、消化不良；血细胞减少；皮疹、带状疱疹、瘙痒；视物模糊；发热。

【制剂与规格】注射液：３．５ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品过敏者、孕妇禁用。

２．有过敏和哮喘病史、电解质紊乱、肝脏疾病、低血压、脱水、骨髓抑制、神经系统疾病、肾功能损害者慎用。

３．用药期间检查血常规，监测肝功能、电解质和常规生化。

【药物相互作用】与口服抗糖尿病药合用，可出现低血糖或高血糖。合用时应密切监测血糖水平，并调节抗糖尿病药的剂量。

替伊莫单抗ＩｂｒｉｔｕｍｏｍａｂＴｉｕｘｅｔａｎ

其他名称：泽娃灵（Ｚｅｖａｌｉｎ）。

【药代动力学】静脉给药后４周内起效，广泛分布于肿瘤组织，肾排泄率为６％～１１％，ｔ１／２为２７～３０ｈ。

【作用与用途】本品为鼠源κ－ＩｇＧ１单抗，为嵌合型抗体利妥昔单抗等鼠源亲本抗体，两种抗体均针对抗ＣＤ２０抗原靶位。ＣＤ２０抗原存在于９０％以上的非霍奇金淋巴瘤Ｂ细胞。本品连接于铟－１１１核素，放射性成像；连接于钇－９０核素，用于放射性免疫治疗。用于复发或难治性低度恶性、滤泡性或转化型Ｂ细胞非霍奇金淋巴瘤，包括对利妥昔单抗耐药者。

【用法与用量】静脉给药：第１日给予利妥昔单抗２５０ｍｇ／ｍ２，４ｈ内再给予铟－１１１替伊莫单抗５ｍＣｉ（注射１０ｍｉｎ）；７～９ｄ后给予利妥昔单抗２５０ｍｇ／ｍ２，４ｈ内再给予钇－９０替伊莫单抗０．４ｍＣｉ／ｋｇ［最大剂量为１１８４ＭＢｑ（３２ｍＣｉ）］，１０ｍｉｎ内注射完毕。

【不良反应】

１．可见恶心、呕吐、腹泻、腹胀、便秘、低血压、周围水肿、呼吸困难、咳嗽、鼻炎、背痛、关节痛、肌痛、骨髓抑制、严重输液反应、头疼、头晕和失眠。

２．瘙痒、皮疹、多形红斑、大疱性皮炎、中毒性上皮坏死和脱落性皮炎。

３．感染、发热和疼痛。

４．偶见胆红素升高。

【制剂与规格】注射液：３．２ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．特别警示：本品可导致严重的输液反应、细胞减少、皮肤和黏膜反应。

２．对本品及利妥昔单抗、氯化钇、或氯化铟过敏者，有鼠蛋白过敏史者及骨髓增生低下者禁用。

３．有干细胞采集失败史者和人抗鼠抗体的患者慎用。

【药物相互作用】与抗血小板药或抗凝药合用需严密监测血小板是否减少，此外，由于出血风险增加，需对输液方式进行调整。

阿仑单抗Ａｌｅｍｔｕｚｕｍａｂ

其他名称：Ｃａｍｐａｔｈ，ＭａｂＣａｍｐａｔｈ。

【药代动力学】本品消除动力学为非线性，给药后１２周，患者平均ＡＵＣ增加７倍。多次给药后的平均Ｖｓｓ为１１ｈ，末次给药ｔ１／２为６ｄ，平均Ｖｓｓ为０．１８Ｌ／ｋｇ。

【作用与用途】本品能与ＣＤ５２结合。ＣＤ５２是一种存在于Ｂ淋巴细胞、Ｔ淋巴细胞、大多数单核细胞、巨噬细胞、ＮＫ细胞（自然杀伤细胞）、部分粒细胞亚群及部分骨髓细胞表面的抗原。本品与白血病细胞表面ＣＤ５２抗原结合后，产生抗体依赖的细胞介导的细胞裂解效应，从而杀死肿瘤细胞。用于治疗慢性Ｂ型淋巴细胞白血病（Ｂ－ＣＬＬ）。

【用法与用量】静脉滴注：首次给药剂量为３ｍｇ／ｄ，静脉滴注２ｈ以上，如能耐受，可增至１０ｍｇ／ｄ；如果１０ｍｇ／ｄ也可耐受，可增至维持剂量（３０ｍｇ／ｄ，３次／周）。总治疗持续时间为１２周。

【不良反应】

１．可见心律失常、心肌病、视神经病、恶心、呕吐、腹痛、血细胞减少、肿瘤溶解综合征。

２．临床试验可见呼吸困难、肌肉骨骼痛、严重的淋巴细胞减少、头痛、震颤、失眠、焦虑、荨麻疹、皮疹。

３．用药后出现的严重输液反应常发生于第１周。

４．偶见巨细胞病毒、ＥＢ病毒感染和进行性多灶性白质脑病（ＰＭＬ）。

【制剂与规格】注射液：３０ｍｇ（３ｍＬ）。

【注意事项】

１．特别警示：可能发生严重的骨髓抑制、自身免疫性原发性血小板减少和自身免疫性溶血性贫血；可能发生严重输液反应；可能因免疫抑制严重，用药前给予抗耶氏肺孢子虫肺炎和疱疹病毒感染的药物。

２．用药期间应检查血常规；治疗后应监测ＣＤ４＋细胞计数，直至恢复２００／μＬ；ＣＭＶ感染的监测，治疗后至少持续监测２个月。

吉妥珠单抗奥唑米星ＧｅｍｔｕｚｕｍａｂＯｚｏｇａｍｉｃｉｎ

其他名称：美洛泰（Ｍｙｌｏｔａｒｇ）。

【药代动力学】首次给药９ｍｇ／ｍ２后，总刺孢霉素的ｔ１／２和未结合的刺孢霉素的ｔ１／２分别为４１ｈ和１４３ｈ。第２次给予９ｍｇ／ｍ２后，总刺孢霉素ｔ１／２增加至约６４ｈ，ＡＵＣ约为首次给药的２倍，未结合的刺孢霉素的ＡＵＣ增加了３０％。总刺孢霉素ＡＵＣ与肝大和静脉阻塞疾病（ＶＯＤ）的发生风险相关。代谢研究表明，本品可水解释放刺孢霉素衍生物。人肝微粒体和细胞液或ＨＬ－６０前髓细胞性白血病细胞在体外与本品培养，发现刺孢霉素衍生物有多种代谢物。

【作用与用途】本品可与ＣＤ３３抗原结合。超过８０％的急性髓细胞白血病患者的白血病母细胞表面可表达ＣＤ３３抗原。ＣＤ３３抗原也表达于正常细胞和白血病骨髓集落细胞表面，但不表达于多能造血干细胞或非造血细胞表面。本品的抗ＣＤ３３抗体部分与ＣＤ３３抗原结合形成抗原抗体复合物。抗原抗体复合物内陷，接着释放刺孢霉素衍生物到骨髓细胞溶酶体内。释放出的刺孢霉素衍生物结合到ＤＮＡ双链的小沟，导致ＤＮＡ双链断裂，细胞死亡。本品对ＣＤ３３抗原阳性的ＨＬ－６０人白血病细胞株具有细胞毒性。本品对正常骨髓前体细胞的毒性作用可导致骨髓抑制，但由于多能造血干细胞未受影响，因此骨髓抑制为可逆的。本品对裸鼠的ＨＬ－６０人前髓细胞性白血病移植肿瘤具有抗肿瘤效应。用于治疗首次复发且不适合使用其他细胞毒化疗药物的ＣＤ３３阳性的急性髓细胞白血病。

【用法与用量】静脉滴注：一次９ｍｇ／ｍ２，滴注２ｈ。每２周一次，共给药２次。

【不良反应】主要为肝毒性、肾衰竭、肺毒性、骨髓抑制、输液反应和过敏反应。临床试验中出现的不良应如下：高血压、低血压和心动过速；ＡＬＰ升高、高胆红素血症、高血糖、电解质紊乱、ＬＤＨ升高和外周性水肿；咳嗽、鼻出血、咽炎、肺炎、鼻炎；肌痛；阴道出血和子宫不规则出血；焦虑和抑郁；胃肠道出血、便秘、腹泻、消化不良。口腔黏膜炎、瘙痒、皮疹、表皮单纯性疱疹。

【制剂与规格】粉针剂：５ｍｇ、１５ｍｇ。

【注意事项】

１．特别警示：本品仅用于单药化疗；用药后可发生严重骨髓抑制、严重超敏反应和其他输液相关的反应；由于外周血白细胞计数高的患者发生肺不良事件和肿瘤溶解综合征的风险更高，给药前应给予患者羟基脲或用白细胞分离法使外周血白细胞计数低于３０×１０９／Ｌ；用药后可出现严重的肝毒性。

２．对本品过敏者、孕妇禁用。

３．用药前应用骨髓涂片证明患者白血病母细胞表面存在ＣＤ３３抗原的表达。用药期间应监测电解质、肝功能试验、血小板。

【药物相互作用】

１．与阿司匹林或其他抗血小板药物、肝素和口服抗凝药联用，会增加出血的风险。

２．不能排除细胞色素Ｐ４５０酶对本品的潜在影响。

二、酪氨酸激酶抑制剂

吉非替尼Ｇｉｆｉｔｉｎｉｂ

其他名称：ＺＤ１８３９，易瑞沙（Ｉｒｅｓｓａ）。

【药代动力学】单次口服生物利用度为５９％。血浆蛋白结合率９０％。本品进入血浆后转变为５种代谢物（Ｍ１～５），经肝药酶代谢，特别是和ＣＹＰ３Ａ４的活性相关。血浆峰浓度出现在给药后３～７ｈ。进食对本品吸收的影响不明显。本品可能有限地抑制ＣＹＰ２Ｄ６。主要通过粪便排泄，约４％通过肾脏以原形和代谢物的形式清除。

【作用与用途】本品为苯胺喹唑啉类化合物，是一种强有力的ＥＧＦＲ酪氨酸激酶抑制剂，对癌细胞的增殖、生长、存活的信号转导通路起阻断的作用。ＥＧＦＲ抑制剂可能通过促凋亡、抗血管生成、抗分化增殖和抗细胞迁移等起抗肿瘤作用，常与放疗起协同抗肿瘤作用。ＥＧＦＲ在相当一部分肿瘤中都有不同程度的表达。用于晚期非小细胞肺癌使用铂类药品失败后的二线治疗。

【用法与用量】口服：２５０ｍｇ／次，１次／ｄ。

【不良反应】最常见不良反应为腹泻、皮疹、瘙痒、皮肤干燥和痤疮。此外，呕吐、口腔黏膜炎、肝功能异常、乏力、结膜炎和睑腺炎等也较常见；偶尔可发生出血事件、角膜糜烂；急性间质性肺病总的发生率为０．３％～２％。罕见过敏反应、胰腺炎、血管性水肿和风疹。

【制剂与规格】胶囊剂：２５０ｍｇ。片剂：２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．临床研究结果表明吉非替尼与化疗联合不增加疗效。

２．不推荐用于儿童或青少年，其安全性和疗效尚未进行研究。

３．服药期间出现不可解释的气短、咳嗽，应及时进行影像学检查以排除急性间质性肺病。

【药物相互作用】

１．可升高胃ｐＨ值的药物会降低本品的血浆浓度，合用时使本品疗效下降。

２．ＣＹＰ３Ａ４抑制剂可降低本品代谢，升高本品血药浓度；ＣＹＰ３Ａ４诱导剂能增强本品代谢，降低血药浓度。

３．与华法林合用可增加出血危险。

厄洛替尼Ｅｒｌｏｔｉｎｉｂ

其他名称：埃罗替尼，它赛瓦，ＯＳＩ－７７４，特罗凯（Ｔａｒｃｅｖａ）。

【药代动力学】口服后大约６０％被吸收，ｔ１／２约为３６ｈ，主要通过ＣＹＰ３Ａ４代谢途径清除。主要经过肝脏代谢，８３％通过粪便、８％通过尿液排出。

【作用与用途】本品是一种Ⅰ型人表皮生长因子受体酪氨酸激酶抑制剂。用于局部晚期或转移的非小细胞肺癌的二线治疗，已经被批准和吉西他滨联合作为晚期胰腺癌的一线治疗。

【用法与用量】推荐剂量为１５０ｍｇ／ｄ，在饭前１ｈ或饭后２ｈ服用，直至病情进展或出现无法接受的不良反应才停药。

【不良反应】

１．最常见不良反应是皮疹和腹泻。３～４级的皮疹和腹泻的发生率分别是９％和６％。

２．肝功能异常为一过性，或与肝转移有关。

３．少数患者出现胃肠道出血，部分与合并抗凝治疗有关。

４．偶见出现严重间质性肺病报道。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、１００ｍｇ、１５０ｍｇ。

【注意事项】当出现急性进展且无法解释的一些症状时，如呼吸困难、咳嗽和发热时，应暂停治疗以待诊断性评价。如果确诊为间质性肺病，应停药并给予处理。

【药物相互作用】

１．ＣＹＰ３Ａ４诱导剂可降低本品血药浓度，其抑制剂可升高本品血药浓度。

２．与华法林等抗凝药合用，可增加出血的危险。

伊马替尼Ｉｍａｔｉｎｉｂ

其他名称：格列卫（Ｇｌｉｖｅｃ），Ｇｌｅｅｖｅｃ。

【药代动力学】口服后吸收迅速，ｔｍａｘ为１～２ｈ。ｔ１／２为１８～２２ｈ。平均生物利用度为９７％以上。口服剂量在２５～１０００ｍｇ之间时，无论单次或多次给药血药浓度与剂量成正比。进食和年龄对吸收无明显影响。进入人体后９６％与血浆蛋白结合。８１％的伊马替尼或其代谢物在给药７ｄ内被清除，主要通过粪便排泄，少量从肾脏排泄。

【作用与用途】本品为一种苯胺喹唑啉的衍生物，属于新型蛋白酪氨酸激酶抑制剂。９５％左右的慢性粒细胞白血病均为费城１号（Ｐｈ１）染色体阳性，即９号染色体的原癌基因ａｂｌ异位到２２号染色体的一段癌基因（ｂｃｒ）上。两种基因重组在一起，产生融合蛋白ｐ－２１０，与正常的Ｃ－ａｂｌ蛋白ｐ－１５０相比，ｐ－２１０酪氨酸激酶活性较高，可以刺激白细胞增殖导致白血病。而本品能选择性地抑制ｂｃｒ－ａｂｌ酪氨酸激酶，抑制ｂｃｒ－ａｂｌ阳性细胞系和Ｐｈ染色体阳性的慢性粒细胞白血病细胞增殖。同时，本品也是血小板衍生生长因子（ＰＤＧＦ）和干细胞因子（ＳＣＦ）、ｃ－ｋｉｔ的酪氨酸激酶抑制剂，并且抑制ＰＤＧＦ和ＳＣＦ介导的细胞事件。本品能抑制表达ｃ－ｋｉｔ突变的胃肠道间质肿瘤细胞增殖。用于治疗Ｐｈ阳性的慢性髓细胞白血病慢性期（ＣＰ）、急变期、加速期（ＡＰ），或者干扰素α治疗无效的慢性期患者；适于治疗ｃ－ｋｉｔ（ＣＤ１１７）阳性、不能手术切除的和（或）转移性恶性胃肠间质瘤（ＧＩＳＴ）。

【用法与用量】口服：一般慢性粒细胞白血病患者４００ｍｇ，加速期患者６００ｍｇ，１次／ｄ；胃肠间质瘤患者４００～８００ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】

１．最常见不良反应是下肢水肿、皮疹和消化不良。重度反应不超过１％。约１１％的患者可有头痛、头晕、味觉障碍、失眠等。

２．长期应用的患者可有血压异常、心动过速、心力衰竭、肺水肿等。另可导致血细胞减少、水潴留、体重增加、低血钾，恶心、呕吐、腹泻、腹痛。罕见肾功能异常。１％～３％的患者可有肝功异常。３５％的患者可有皮疹、肌肉疼痛等。

【制剂与规格】胶囊剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．有１％～２％服用本品的患者发生严重水潴留，因此建议定期监测体重。水潴留可以加重或导致心力衰竭，对心力衰竭患者用本品要谨慎。

２．有肝功能损害者慎用本品。

３．应进食时服药，多饮水，以减轻胃肠道反应。

４．用药期间如出现严重非血液毒性应停药。

５．血浆胆红素高于正常值上限３倍或氨基转移酶高于正常值上限５倍应立即停药。

【药物相互作用】

１．ＣＹＰ３Ａ４抑制剂如酮康唑、红霉素、克拉霉素等会降低本品的代谢，升高本品的血药浓度；相反，ＣＹＰ３Ａ４诱导剂辛伐他汀和对乙酰氨基酚（扑热息痛）等会加速伊马替尼的代谢。

２．本品能通过抑制ＣＹＰ３Ａ４而使环孢素、辛伐他汀的血药浓度升高。

３．本品可以和华法林竞争抑制ＣＹＰ２Ｃ９和ＣＹＰ３Ａ４，导致出血的危险增加。

索拉非尼Ｓｏｒａｆｅｎｉｂ

其他名称：Ｂａｙｅｒ４３－９００６，Ｎｅｘｅｖａｒ，多吉美。

【药代动力学】口服的平均相对生物利用度为３８％～４９％，高脂饮食可使吸收降低２９％。平均终末消除半衰期为２４～４８ｈ。单剂４００ｍｇ给药后的平均最大血药浓度为１．６７～２．１３μｇ／ｍＬ，中位ｔｍａｘ为４～８ｈ；４００ｍｇ／次，２次／ｄ，给药７ｄ后达稳态血药浓度，稳态血药峰浓度为７．７μｇ／ｍＬ。血浆蛋白结合率达９９．５％。主要在肝脏经氧化和葡萄糖苷酸化代谢，分别由ＣＹＰ３Ａ４和ＵＧＴ１Ａ９催化，代谢产物有多个，包括５个氧化产物和２个糖苷化物。不同患者间的药代动力学有显著差异。索拉非尼主要经粪便排泄占７７％，尿液排泄占１９％，其中粪便排出物中原药占给药剂量的５０．７％。本品可以增加多柔比星和伊立替康的活性代谢产物ＳＮ３８的血浓度。

【作用与用途】本品是一种新颖的多靶点的抗肿瘤药物，具有双重抗肿瘤作用。一方面通过抑制ＲＡＦ／ＭＥＫ／ＥＲＫ信号传导通路直接抑制肿瘤生长，另一方面通过抑制ＶＥＧＦ和ＰＤＧＦ受体而阻断肿瘤新生血管的形成，间接抑制肿瘤细胞生长。索拉非尼显示了广泛的抗肿瘤活性。在动物实验中，与紫杉醇、伊立替康、吉西他滨和顺铂等化疗药物联合应用时抗肿瘤作用明显增强，但不良反应不增加；与多柔比星联合应用时耐受性下降。适用于治疗晚期肾细胞癌。

【用法与用量】口服：４００ｍｇ，２次／ｄ，空腹或伴低脂、中脂饮食服用（进食前至少１ｈ或进食后至少２ｈ）。出现不良反应需酌情减量或停药，减量可为４００ｍｇ，每日或隔日１次。

【不良反应】

１．最常见的不良反应包括皮疹、脱发、手足皮肤反应、瘙痒、红斑、皮肤干燥、剥脱性皮炎、痤疮等。

２．其他不良反应包括疲乏、疼痛、虚弱、发热等全身症状，腹泻、恶心、食欲不振、便秘、口腔炎、吞咽困难等消化道症状，出血、高血压和骨髓抑制，以及低磷血症、厌食、低钠血症等营养代谢异常。

３．较少见不良反应有感觉神经病变、脂肪酶升高、胆红素升高、黄疸、耳鸣、抑郁、毛囊炎、心肌缺血、甲状腺功能减退等。

【制剂与规格】片剂：２００ｍｇ（以索拉非尼游离碱含量计）。

【注意事项】

１．皮肤毒性是索拉非尼最常见的不良反应，但严重的不良反应很少出现。

２．高血压常为轻、中度，用常规降压药物即可控制。因此，在索拉非尼治疗初期应监测血压。

３．索拉非尼对淋巴系统有轻度的抑制作用。

４．接受索拉非尼治疗的患者可出现低磷血症，但没出现低磷血症引起的相关临床症状。

【药物相互作用】

１．临床前动物模型研究结果表明，本品与紫杉醇、伊立替康、吉西他滨和顺铂联合用药耐受性良好，不影响化疗药物抗肿瘤效应，也没有增加治疗相关毒性。

２．与伊立替康、吉西他滨联合用药时，抗肿瘤效应有相加作用。

舒尼替尼Ｓｕｎｉｔｉｎｉｂ

其他名称：索坦（Ｓｕｔｅｎｔ）。

【药代动力学】本品主要通过ＣＹＰ３Ａ４代谢，产生有活性的代谢产物ＳＵ１２６６２，一般在给药的最初２周内达到最低血药浓度的平台期。临床上，本品具有良好的口服生物利用度、线性的药代动力学及较长的ｔ１／２，约为４０ｈ，其活性代谢产物ＳＵ１２６６２的ｔ１／２约为８０ｈ。２５～１００ｍｇ／ｄ连续给药的研究表明，５０ｍｇ／ｄ的４／２方案（用药４周，休息２周）为可耐受的剂量密集方案。连续给药７～１０ｄ后，舒尼替尼及其活性代谢产物达到稳态浓度。在４周或６周方案中没有观察到药物的蓄积，主要通过排泄物排出。在多个周期治疗中没有发现剂量累积。目前尚没有有关舒尼替尼吸收部位的研究，但是ｔｍａｘ延长，食物对浓度无影响提示药物在小肠也可吸收。

【作用与用途】本品是一种口服的小分子药物，能够抑制血管内皮细胞生长因子受体１、２、３（ＶＥＧＦＲ－１、ＶＥＧＦＲ－２和ＶＥＧＦＲ－３）及血小板衍生生长因子受体（ＰＤＧＦＲ－β）、ＫＩＴ、ＦＬＴ－３和ＲＥＴ的酪氨酸激酶活性，通过特异性阻断这些信号传导途径达到抗肿瘤效应。应用ＧＴＬ－１６异种移植胃癌模型对索坦的单药抗肿瘤效果进行了研究：剂量４０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ）时，肿瘤缓解率达到２２％。用于转移性肾癌，伊马替尼治疗失败的胃肠间质瘤、非小细胞肺癌、肝癌。

【用法与用量】口服：５０ｍｇ／ｄ，连用４周，休息２周，６周为１个周期。

【不良反应】主要剂量限制性毒性为乏力、虚弱，停药后可逆转。常见不良反应为乏力、虚弱、恶心、消化不良、腹泻、口腔黏膜炎、血细胞减少、皮炎、血磷异常、血钠异常及高血压等。

【制剂与规格】片剂：１２．５ｍｇ、２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】转移性肾癌患者出现尿酸异常的比例明显高于其他恶性肿瘤患者，用药时应注意观察。

【药物相互作用】ＣＹＰ３Ａ４诱导剂可使本品的血药浓度降低，ＣＹＰ３Ａ４抑制剂可使本品的血药浓度升高。

拉帕替尼Ｌａｐａｔｉｎｉｂ

其他名称：泰克泊（Ｔｙｋｅｒｂ）。

【药代动力学】口服后吸收不完全且不稳定，３～６ｈ达血药峰浓度，为１．２２～２．４３ｍｇ／Ｌ，６～７ｄ后达稳态血药浓度。ＡＵＣ为１４．３～３６．２μｇ·ｈ／ｍＬ，每日分次用药在稳态时的ＡＵＣ比每日单次使用同样总剂量的ＡＵＣ约高２倍。蛋白结合率高于９９％。大部分在肝脏通过ＣＹＰ３Ａ４和ＣＹＰ３Ａ５代谢。肾排泄率低于２％，２７％随粪便排泄，重复用药和单次用药的ｔ１／２分别为２４ｈ和１４．２ｈ。

【作用与用途】本品为一种双重酪氨酸激酶抑制药，可拮抗Ｈｅｒ－１和Ｈｅｒ－２。Ｈｅｒ－２在超过２０％的乳腺癌中过度表达。酪氨酸激酶细胞外配的结合和二聚化可激活细胞质内ＡＴＰ位点上的酪氨酸激酶的自磷酸化作用，导致肿瘤细胞增殖的下游信号传导。本品可逆性作用于酪氨酸激酶的ＡＴＰ结合位点，抑制受体磷酸化，阻断Ｈｅｒ－１和Ｈｅｒ－２同型二聚体和异型二聚体的下游信号传导，从而促进细胞凋亡。体外研究表明，本品与曲妥珠单抗无交叉耐药性，故本品对耐曲妥珠单抗的细胞株仍有作用。与卡培他滨联用于经其他化疗失败的ＨＥＲ－２过度表达的晚期乳腺癌。

【用法与用量】口服：１２５０ｍｇ／次，１次／ｄ，２１ｄ为１个周期；每周期的前１４ｄ联用卡培他滨（一次１０００ｍｇ／ｍ２，２次／ｄ）。持续给药直到病情进展或出现不能耐受的毒性。

【不良反应】可见左心室射血分数降低、ＱＴ间期延长、变异型心绞痛、呼吸困难、背痛、四肢痛、失眠、肝药酶升高、消化不良、黏膜炎症、恶心、呕吐、腹泻、骨髓抑制、手－足综合征、皮疹。

【制剂与规格】片剂：２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者、孕妇禁用。

２．严重肝功能不全者、左心室射血分数降低者及ＱＴ间期延长或有致ＱＴ间期延长的易感因素者慎用。

【药物相互作用】

１．与ＣＹＰ３Ａ４抑制剂合用，可显著升高本品的血药浓度；与ＣＹＰ３Ａ４诱导剂合用，可显著降低本品的血药浓度，故应避免合用。

２．食物、葡萄柚汁可升高本品的血药浓度，故应避免合用。

达沙替尼Ｄａｓａｔｉｎｉｂ

其他名称：扑瑞赛（Ｓｐｒｙｃｅｌ）。

【药代动力学】口服后经０．５～６ｈ达血药蜂浓度。蛋白结合率为９６％，白血病患者的Ｖｄ为２５０５Ｌ。本品为一种时间依赖性的ＣＹＰ３Ａ４弱抑制剂，在肝脏微粒体中广泛代谢，主要经ＣＹＰ３Ａ４代谢为一种活性代谢物。４％经肾脏排泄，８５％随粪便排出。ｔ１／２为１．３～５ｈ。

【作用与用途】本品为一种酪氨酸激酶抑制剂，具有抗ｂｃｒ－ａｂｌ、ＳＲＣ家族和血小板衍生生长因子受体－β的活性。ｂｃｒ－ａｂｌ是一种致癌酪氨酸激酶，由Ｐｈ染色体阳性干细胞表达，它直接参与慢性粒细胞白血病（ＣＭＬ）的发病机制。本品在体外的抗ｂｃｒ－ａｂｌ活性比伊马替尼强，并可抑制耐伊马替尼的１９种ｂｃｒ－ａｂｌ变异中的１８种。Ｔ３１５Ｉ变异体克隆能耐本品和伊马替尼。本品在体外对多种骨髓瘤细胞有效。本品也能诱导激活卡斯帕酶－８和卡斯帕酶－１２，使原发性、多发性骨髓瘤细胞对激活卡斯帕酶的其他药物（如地塞米松和波替单抗）致敏，本品在体外能抑制非小细胞性肺癌和头颈鳞状细胞癌细胞系，能抑制ＳＲＣ导致迁移和侵入减少。用于对其他疗法耐药或不能耐受的Ｐｈ染色体阳性的急性淋巴细胞白血病，对伊马替尼耐药或不能耐受的ＣＭＬ的加速期、急变期和慢性期。

【用法与用量】口服：①对其他疗法耐药或不能耐受的Ｐｈ染色体阳性的急性淋巴细胞白血病，推荐剂量为７０ｍｇ，２次／ｄ，早、晚各１次。可一直使用，直到疾病进展或不耐受。如患者未达到血液学或细胞遗传学反应，则剂量可增加至１００ｍｇ，２次／ｄ。②对伊马替尼耐药或不能耐受的ＣＭＬ的加速期和急变期，用法用量同上。③对伊马替尼耐药或不能耐受的ＣＭＬ的慢性期，推荐剂量为１００ｍｇ，１次／ｄ。如患者未达到血液学或细胞遗传学反应，则剂量可增加至１４０ｍｇ／ｄ，直到疾病进展或不耐受。

【不良反应】

１．可见表皮水肿、胸痛、心律失常、水肿、充血性心力衰竭、心包积液、面部水肿、外周水肿、ＱＴ间期延长。

２．呼吸困难、咳嗽、上呼吸道感染、胸腔积液、肺炎、肺水肿、肺动脉高压。

３．肌肉骨骼痛、关节痛、肌痛。

４．头痛、衰弱、头晕、神经性病变、脑出血。

５．腹泻、恶心、腹痛、呕吐。

６．腹水、骨髓抑制、皮疹、瘙痒、疲乏、发热等。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ、５０ｍｇ、７０ｍｇ。

【注意事项】孕妇禁忌。低血钾患者、低血镁患者及先天性ＱＴ间期延长综合征患者慎用。

【药物相互作用】

１．由于本品可引起血小板减少，与抑制血小板功能药或抗凝药合用时应谨慎。

２．正在使用抗心律失常药或其他可能导致ＱＴ间期延长药的患者及接受多次高剂量蒽环霉素的患者应慎用本品。

尼洛替尼Ｎｉｌｏｔｉｎｉｂ

其他名称：达希纳（Ｔａｓｉｇｎａ）。

【药代动力学】本品口服后３ｈ达血药峰浓度，第８日达稳态。进食可提高本品的生物利用度，进食高脂饮食后给药，３０ｍｉｎ后ＡＵＣ可增加８２％。血浆蛋白结合率约为９８％。本品主要通过氧化和羟基化代谢，无对本品的药理活性有明显促进作用的代谢产物。健康受试者在７ｄ内９３％的剂量主要通过粪便排出。ｔ１／２约为１７ｈ。

【作用与用途】本品为一种选择性酪氨酸激酶抑制药，具有抗ｂｃｒ－ａｂｌ活性。ｂｃｒ－ａｂｌ是一种致癌酪氨酸激酶，由Ｐｈ染色体阳性干细胞表达，它直接参与ＣＭＬ发病机制。本品可与ａｂｌ蛋白的非活性激酶结构域结合并稳定。在体外，本品可抑制ｂｃｒ－ａｂｌ介导的鼠类白血病细胞株和来自Ｐｈ染色体阳性的ＣＭＬ患者的人白血病细胞株的增殖。体内研究表明，本品可抑制ｂｃｒ－ａｂｌ、血小板衍生生长因子受体（ＰＤＧＦＲ）、ｃ－ｋｉｔ磷酸化，因此可使肿瘤减小。本品的有效性是根据血液学和细胞遗传学应答率来判断的，尚无对照试验证实其临床获益，如疾病相关症状的改善和生存期的延长。用于对其他药物（包括伊马替尼）产生耐药或不能耐受的Ｐｈ染色体阳性的慢性粒细胞白血病的慢性期、加速期的治疗。

【用法与用量】口服：４００ｍｇ／次，２次／ｄ。

【不良反应】

１．可出现严重不良反应：ＱＴ间期延长（可导致扭转型室性心动过速）、猝死、骨髓抑制、血脂肪酶升高、肝毒性、电解质异常。

２．其他不良反应如下：高血压、低血镁、高血钾、血糖升高；呼吸困难、咳嗽；骨痛、肌痛；泌尿道感染、排尿困难；头痛、头晕、失眠；肝药酶升高；恶心、呕吐、腹痛、腹泻；皮疹、瘙痒；眩晕、脱发、发热、寒战、流感样病、虚弱、不适。

【制剂与规格】胶囊剂：２００ｍｇ。

【注意事项】

１．本品可使ＱＴ间期延长，有用药后出现猝死的报道。

２．用药前应先纠正血电解质异常，用药期间应定期监测血电解质。

３．用药后７ｄ及之后应定期监测心电图。

４．低血钾、低血镁、ＱＴ间期延长综合征患者及孕妇禁用。

５．有胰腺炎病史者及肝损害患者慎用。

【药物相互作用】

１．与ＣＹＰ３Ａ４强抑制剂合用，可使本品的血药浓度明显增加。

２．本品为Ｐ－糖蛋白（Ｐｇｐ）的底物，与Ｐｇｐ抑制药合用，可能使本品的血药浓度升高，故合用应谨慎。

３．本品为ＣＹＰ３Ａ４、ＣＹＰ２Ｃ８、ＣＹＰ２Ｃ９、ＣＴＰ２Ｄ６、ＵＧＴ１Ａ１竞争性抑制剂，有潜在增加由以上酶介导代谢的药物的血药浓度的可能性。故本品与以上药物合用应谨慎。因华法林由ＣＹＰ２Ｃ９、ＣＹＰ３Ａ４介导代谢，故应避免同时使用华法林。

４．应避免与可使ＱＴ间期延长的药物合用。

５．与ＣＹＰ３Ａ４强诱导剂合用，可使本品的血药浓度明显降低。

６．食物、葡萄柚汁可使本品的血药浓度增加，故应避免使用。

凡德他尼Ｖａｎｄｅｔａｎｉｂ

其他名称：ＺＤ６４７４，Ｚａｃｔｉｍａ。

【药代动力学】口服吸收缓慢，分布广泛，与血浆蛋白结合，体内代谢呈二室模型。健康志愿者终末消除半衰期为１０ｄ，患者的药物代谢更慢，终末消除半衰期约为２０ｄ。清除较慢，主要经粪便和尿排出，２１ｄ从体内清除６９％。

【作用与用途】本品是一种合成的苯胺喹唑啉类化合物，为口服的小分子酪氨酸激酶抑制剂（ＴＫＩ），可同时作用于肿瘤细胞上皮生长因子受体（ＥＧＦＲ）、血管内皮生长因子受体（ＶＧＦＲ）和ＲＥＴ酪氨酸激酶，多靶点联合阻断信号传导。本品能够抑制ＶＥＧＦ的信号传导和生理性的血管生成，还可明显地抑制肿瘤诱导的新生血管，从而抑制多种肿瘤的生长。此外，体内试验还表明凡德他尼与紫杉醇或吉西他滨联合有协同作用。在人肺癌的模型中，凡德他尼有放疗增敏作用。用于治疗髓质型甲状腺癌。

【用法与用量】口服：单药用量为３００ｍｇ／ｄ，与化疗联合用量为１００ｍｇ／ｄ，１次／ｄ，直至疾病进展。

【不良反应】

１．常见腹泻、皮疹、恶心、疲乏、高血压、厌食。

２．无症状的ＱＴ间期延长和蛋白尿。

３．随着剂量增加，可能出现低磷酸盐血症、毛囊炎、氨基转移酶升高、非特异性肠梗阻、血小板减少、充血性心力衰竭、深静脉血栓、肺栓塞等。

４．最常见的剂量限制性毒性是腹泻、高血压和皮疹。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ、１００ｍｇ、２００ｍｇ、３００ｍｇ。

【注意事项】临床研究中，３００ｍｇ／ｄ剂量下不到１５％患者由于ＱＴ间期延长而导致减量。但发生ＱＴ间期延长的患者无相关症状出现，也没有出现与之相关的心律失常。用药第１个月应监测心电图。

【药物相互作用】

１．与多西他赛联合应用时无药代动力学的相互作用。

２．未发现与ＣＹＰ３Ａ４抑制剂伊曲康唑或５－ＨＴ３拮抗剂昂丹司琼相关的药代动力学相互作用。

三、其他

替西罗莫司Ｔｅｍｓｉｒｏｌｉｍｕｓ

其他名称：驮瑞塞尔（Ｔｏｒｉｓｅｌ）。

【药代动力学】单次给予本品２５ｍｇ后，全血中平均浓度为５８５ｎｇ／ｍＬ，ＡＵＣ为１６２７ｎｇ·ｈ／ｍＬ，平均Ｖｓｓ为１７２Ｌ。给药剂量范围在１～２５ｍｇ时，本品暴露量的增加呈现出低于剂量增加的比例，而代谢物西罗莫司暴露量与剂量增加成比例关系。ＣＹＰ３Ａ４为产生本品５种代谢物的主要同工酶，本品的主要活性代谢物为西罗莫司，其他代谢产物在血中不到１０％。在人肝脏微粒体中，本品为ＣＹＰ２Ｄ６、ＣＹＰ３Ａ４抑制剂。主要通过粪便排出。单剂静脉给予１４Ｃ标记的本品后，总放射性约８２％在１４ｄ内被消除，尿和粪便放射性回收率分别为４．６％和７８％。单剂给予２５ｍｇ后，平均全身清除率为１６．２Ｌ／ｈ。全血浓度呈双指数衰减，本品和西罗莫司的ｔ１／２分别为１７．３ｈ和５４．６ｈ。

【作用与用途】本品为西罗莫司靶蛋白（ｍＴＯＲ）抑制药。本品可与一种细胞内蛋白（ＦＫＢＰ－１２）结合，形成的蛋白－药物复合物可抑制ｍＴＯＲ控制细胞分裂的活性，导致肿瘤细胞在Ｇ１期生长停滞。当ｍＴＯＲ被抑制时，其磷酸化ｐ７０Ｓ６ｋ和Ｓ６核糖体蛋白（位于ＰＩ３激酶／ＡＫＴ通路下游）的活性被阻断。在肾细胞癌细胞株的体外试验中，本品可抑制ｍＴＯＲ的活性，导致低氧诱导因子ＨＩＦ－１、ＨＩＦ－２α及血管内皮生长因子的水平降低。用于治疗晚期肾细胞癌。

【用法与用量】静脉滴注：２５ｍｇ／次，１次／周，滴注时间为３０～６０ｍｉｎ。

【不良反应】

１．常见高血糖、高血脂、低磷血症、水肿，ＡＬＰ和ＡＳＴ升高、血细胞减少、皮疹、瘙痒、钾异常、皮肤干燥和痤疮、口腔炎、黏膜炎、恶心、呕吐、腹泻和畏食。

２．可见脑内出血、低氧血症、高血压、静脉血栓栓塞、血管神经性水肿、血栓性静脉炎。

３．可见体重减轻、钾和磷升高、总胆红素升高、肌痛、背痛、关节痛和血清肌酸酐升高。

４．可见急性肾衰竭、泌尿道感染、结膜炎。

５．可见头痛、失眠、抑郁、味觉障碍。

６．可见创口愈合异常。

７．可见寒战、虚弱、疼痛、发热。

８．可发生超敏反应。

９．有间质性肺病、致死性肠穿孔的报道。

【制剂与规格】注射液：２５ｍｇ／ｍＬ＋１．８ｍＬ稀释液。

【注意事项】

１．对本品或其代谢产物过敏者禁用。

２．用药前后及用药时应当检查血常规、监测血生化。

【药物相互作用】

１．ＣＹＰ３Ａ４强抑制剂可增加西罗莫司的血药浓度，应避免联用。如必须联用，应将本品剂量减低至一周１２．５ｍｇ。

２．ＣＹＰ３Ａ４（５）强诱导剂可降低西罗莫司的暴露量，应避免联用。如必须联用，应将本品剂量由一周２５ｍｇ增至一周５０ｍｇ。

３．圣·约翰草能降低本品的血药浓度至不可预测的程度，不得与其联用。

４．与抗凝药联用可增加脑内出血的风险。

５．与舒尼替尼联用可导致剂量限制性毒性。


第三节 抗血管生成药物

重组人血管内皮抑素ｒｈ－Ｅｎｄｏｓｔａｔｉｎ

其他名称：ＹＨ－１６，恩度（Ｅｎｄｏｓｔａｒ）。

【药代动力学】健康志愿者静脉滴注不同剂量（３０～２１０ｍｇ／ｍ２）本品后，药代动力学呈近似线性的特征，终末消除半衰期为８～１０ｈ，滴注速率、时间和总剂量均可影响ＡＵＣ和峰浓度水平。肿瘤患者每日２ｈ内静脉滴注本品７．５ｍｇ／ｍ２、１５ｍｇ／ｍ２和３０ｍｇ／ｍ２，连续２８ｄ，谷浓度随给药次数有持续增高的趋势，总剂量和滴注次数可影响峰浓度和谷浓度水平。每日２ｈ内静脉滴注一次ＹＨ－１６注射液，连续２８ｄ，个体间药时曲线差异性很大。小鼠静脉注射１２５Ｉ－ＹＨ－１６后放射性主要从尿中排泄。４８ｈ尿和粪分别检测到注入放射性量的８４．０％±４．０％和６．７９％±１．００％，尿粪合计量为注入放射性量的９０．８％±４．５％。大鼠静脉注射１２５Ｉ－ＹＨ－１６后８ｈ内经胆汁平均排出注入放射性量的２．２５％±０．３３％。

【作用与用途】血管内皮抑素是一种天然存在的物质，但在正常人血流中只有极微量。本品是基因工程产品。本品对牛毛细血管内皮细胞、牛肺主动脉内皮细胞有特异的增殖抑制作用，而对非血管内皮细胞系细胞、平滑肌细胞等则无增殖抑制作用。本品可抑制鸡胚绒毛尿囊膜毛细血管的生长，对接种Ｌｅｗｉｓ肺癌、Ｔ２４１纤维肉瘤和Ｂ１６Ｆ１０黑色素瘤的小鼠具有明显的肿瘤抑制作用，能阻断血管生成，但不能消除所有的肿瘤细胞，只能阻止肿瘤细胞的生长，因此被称为“休眠诱导”方式。用于配合化疗治疗不能手术的非小细胞肺癌。

【用法与用量】静脉滴注：７．５ｍｇ／ｍ２，维持３～４ｈ，连续给药１４ｄ，第３周休息，每３周重复一次。

【不良反应】包括发热、阵发性头晕、头痛、疲劳、胸闷、心悸、腹泻、阵发性多汗、室性心律失常，偶发室性期前收缩等，可自然恢复。

【制剂与规格】注射液：１５ｍｇ（２．４×１０５ＩＵ）。

【注意事项】

１．本品应当和化疗结合应用，单独应用疗效不高。

２．治疗前应当对患者的血常规、肝功能和心功能进行检查。个别患者可有心律改变，对严重冠心病或心力衰竭患者应慎用。

３．本品可引起发热、皮疹，故使用时应当严密观察。

【药物相互作用】Ⅳ期临床研究结果显示，无论是一线治疗还是二线治疗，ＮＰ（长春瑞滨＋顺铂）＋ＹＨ－１６联合治疗组对总有效率、总临床收益率和中位ＴＴＰ均优于ＮＰ对照组。

雷利度胺Ｌｅｎａｌｉｄｏｍｉｄｅ

其他名称：来那度胺，Ｒｅｖｌｉｍｉｄ。

【药代动力学】口服给药后吸收迅速，健康志愿者口服后，０．６２５～１．５ｈ达血药峰浓度，多发性骨髓瘤患者单剂量、多剂量给药后，０．５～４ｈ达血药峰浓度，ＡＵＣ与给药剂量呈正相关，有研究表明多发性骨髓瘤患者的ＡＵＣ比健康志愿者高５７％。本品的蛋白结合率约３０％。约２／３以原形经肾排泄，ｔ１／２为３ｈ。

【作用与用途】本品确切的作用机制尚未完全阐明，已知具有免疫调节和抗血管生成的特性。本品可通过细胞因子发挥作用，抑制外周血液单核细胞致炎细胞因子的释放，增加抗炎因子的释放。本品可抑制多种细胞系的细胞增殖，包括Ｎａｍａｌｗａ细胞（５号染色体缺失的人类Ｂ淋巴瘤细胞系）和ＫＧ－１细胞（５号染色体缺失的人类原粒细胞系）。体外试验表明，本品对环氧化酶－２（ＣＯＸ－２）具有选择性抑制作用。可与地塞米松联用于已接受过其他药物治疗的多发性骨髓瘤，也可用于伴５ｑ染色体缺失异常、输血依赖、低危或中危的骨髓增生异常综合征。

【用法与用量】口服：①多发性骨髓瘤：２８ｄ为１个周期，初始剂量为２５ｍｇ／次，１次／ｄ，在每个周期的第１～２１日服用；在前４个周期的第１～４日、９～１２日、１７～２０日，每日同时服用地塞米松４０ｍｇ，此后每个周期的第１～４日，每日同时服用地塞米松４０ｍｇ。②骨髓增生异常综合征：推荐剂量为１０ｍｇ／次，１次／ｄ。

【不良反应】可见深部静脉血栓（ＤＶＴ）、四肢水肿；高血糖、低血钾、低血镁、甲状腺功能减退；咳嗽、呼吸困难、鼻出血；关节痛、背痛；排尿困难、泌尿道感染；头晕、头痛、失眠等神经病变；肝药酶升高；恶心、呕吐、腹痛、腹泻、便秘；骨髓抑制；瘙痒、皮疹、视物模糊。

【制剂与规格】胶囊剂：５ｍｇ、１０ｍｇ、１５ｍｇ、２５ｍｇ。

【注意事项】

１．本品是沙利度胺的类似物，孕妇禁用。

２．本品具血液毒性。

３．本品可明显增加多发性骨髓瘤患者发生深部静脉血栓和肺动脉栓塞（ＰＥ）的风险。

４．对本品过敏者、肾功能不全者慎用。

【药物相互作用】

１．本品可使地高辛血药峰浓度升高１４％，合用时应定期监测地高辛的血药浓度。

２．食物不影响本品的ＡＵＣ，但可使血药峰浓度降低３６％。

沙利度胺Ｔｈａｌｉｄｏｍｉｄｅ

其他名称：反应停。

【作用与用途】本品作用机制：①镇静止痛。②免疫调节及抗炎作用。③抑制血管生成及抗肿瘤作用：一些细胞因子如血管内皮生长因子和成纤维细胞因子，均是血管生成的刺激剂，它们和特异性受体结合刺激信号转导，引起内皮细胞的增殖，本品能够减少它们的分泌，从而抑制血管生成。肿瘤的转移和细胞的恶变与肿瘤细胞和血管内皮细胞的粘连、血管的生成有关。本品不仅抑制血管生成，而且能减少整合素亚基的合成，这也是其抗肿瘤的机制之一。本品可通过ＣＯＸ－２途径，而非抑制血管生成的途径来降低瘤内微血管密度，从而抗肿瘤增生。本品可作为皮肤病治疗药，用于控制瘤型麻风反应症。

【用法与用量】口服：２５～５０ｍｇ／次，１００～２００ｍｇ／ｄ。

【不良反应】口鼻黏膜干燥、头晕、倦怠、嗜睡、恶心、腹痛、便秘、面部水肿、面部红斑、过敏反应及多发性神经炎等。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】孕妇、哺乳期妇女、儿童、对本品过敏者，以及驾驶员、机械操作者禁用。

【药物相互作用】本品能增强其他中枢抑制剂，尤其是巴比妥类药的作用。


第四节 细胞分化诱导剂

亚砷酸ＡｒｓｅｎｉｏｕｓＡｃｉｄ

其他名称：三氧化二砷。

【药代动力学】静脉给药，组织分布较广，停药时检测组织中砷含量由高到低依次为皮肤、卵巢、肝、肾、脾、肌肉、睾丸、脂肪、脑组织等。停药４周后检测，皮肤中砷含量与停药时基本相当，脑组织中含量有所增加，其他组织中砷含量均有所下降。在开始静脉滴注后４ｈ达到血药峰浓度，随即被血浆快速清除，每日尿砷排泄量为每日药物剂量的１％～８％。停药后尿砷即开始下降，停药１～２个月尿砷排泄可下降２５％～７５％不等。

【作用与用途】本品对急性早幼粒细胞白血病（ＡＰＬ）有一定疗效，其作用机制尚不明确。目前的研究显示，染色体ｔ易位（１５∶１７）是急性早幼粒细胞白血病的重要细胞遗传学特征，该易位导致早幼粒细胞白血病基因ＰＭＬ和维Ａ酸受体α（ＲＡＲα）基因融合，表达ＰＭＬ－ＲＡＲα蛋白，这种融合蛋白的过度表达是ＡＰＬ发病的主要机制之一，过度表达的ＰＭＬ－ＲＡＲα可抑制细胞的分化凋亡。实验发现，本品通过调节ＮＢ４细胞内ＰＭＬ－ＲＡＲα的水平，使细胞重又纳入程序化死亡的正常轨道。经维Ａ酸预处理的ＮＢ４细胞，本品诱导其发生凋亡的作用并没有受到影响，这说明该药以一种不依赖于维Ａ酸调节途径的方式在发挥作用，二者之间不存在交叉耐药性。适用于急性早幼粒细胞白血病。

【用法与用量】静脉滴注：本品１０ｍＬ加入２５０～５００ｍＬ生理盐水或５％葡萄糖注射液中，１次／ｄ，滴注３～４ｈ。

【不良反应】主要不良反应为皮肤干燥、丘疹、红斑或色素沉着、恶心、胃肠胀满、指尖麻木、血清氨基转移酶升高、心电图异常改变等，停药或相应处理后可逐渐恢复正常。

【制剂与规格】注射液：１０ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】对本品过敏者、严重肝肾功能不全者及孕妇禁用。

【药物相互作用】在本品的使用过程中，未发现与其他药品之间有相互作用。

维Ａ酸Ｔｒｅｔｉｎｏｉｎ

其他名称：维甲酸，维生素Ａ酸（ＶｉｔａｍｉｎＡＡｃｉｄ），艾力可。

【药代动力学】口服吸收良好，２～３ｈ血药浓度达峰。吸收后与维生素Ａ在体内的主要代谢产物和活性形式相同，主要是在葡萄糖醛酸转移酶的催化下生成葡萄糖醛酸代谢物而排出体外。本品主要在肝脏代谢，由胆汁和尿中排出。

【作用与用途】本品是维生素Ａ的衍生物。通过诱导细胞分化或抑制恶性细胞的增殖而调控恶性细胞，与不同类型的干扰素结合，对于恶性血液病和实体肿瘤具有协同抗增殖、分化作用。联合其他抗肿瘤药物和放疗，提高了治疗效果，降低了单药剂量，减少了不良反应。主要用于联合干扰素和放疗治疗乳腺癌、头颈癌、子宫颈癌、外阴癌、肾细胞癌、神经细胞癌；联合顺铂和放疗治疗头颈癌、卵巢癌、小细胞肺癌。

【不良反应】本品内服可产生头痛、头晕、口干、脱屑等不良反应。可引起肝损害。

【制剂与规格】片剂、胶囊剂：５ｍｇ、１０ｍｇ、２０ｍｇ、５０ｍｇ。乳膏剂、软膏剂：０．０５％、０．１％。

【注意事项】

１．服用本品，同时服用谷维素、维生素Ｂ１、维生素Ｂ６等药物，可使头痛等反应减轻。

２．可引起肝损害，肝肾功能不全者慎用。

３．外用应避免使用于皮肤较薄的皱褶部位，以免引起红斑、脱皮、灼热感及微痛等局部刺激。

４．不宜应用于急性皮炎、湿疹类疾病。

５．在治疗严重类型的皮肤病时，可与其他药物如皮质激素、抗生素等合并使用，以增加疗效。

【药物相互作用】本品应避免与维生素Ａ及四环素同服。


第五节 激素类抗肿瘤药物

一、雄激素及抗雄激素类药物

（一）雄激素类

丙酸睾酮ＴｅｓｔｏｓｔｅｒｏｎｅＰｒｏｐｉｏｎａｔｅ

其他名称：丙酸睾酮，丙酸睾丸素。

【药代动力学】肌内注射本品后，吸收较慢，其作用时间为２～４ｄ。在血中，９８％的睾酮与性激素球蛋白结合，仅２％为游离型。ｔ１／２为１０～２０ｍｉｎ。睾酮在肝内灭活后，代谢产物为雄酮、异雄酮及原胆烷醇酮，它们９０％以与葡糖醛酸及硫酸结合的形式从尿中排出，约６％以非结合形式的产物由胆汁排出，其中少部分仍可再吸收，形成肠肝循环。

【作用与用途】有雄激素作用，主要用于乳腺癌。

【用法与用量】肌内注射：５０～１００ｍｇ／ｍ２，每周１次。

【不良反应】可引起女性男性化、水肿、肝损害、黄疸、头晕等。

【制剂与规格】注射液：１０ｍｇ、２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】

１．有过敏反应者应立即停药。

２．肝肾功能不全者、前列腺癌患者及孕妇禁用。

３．注射液如有结晶析出，可加温溶解后注射。

【药物相互作用】

１．与肾上腺皮质激素合用可加重水肿。

２．与抗凝药合用可加强抗凝作用。

３．巴比妥类药可使睾酮代谢加快，疗效降低。

甲睾酮Ｍｅｔｈｙｌｔｅｓｔｏｓｔｅｒｏｎｅ

其他名称：甲基睾丸素，Ａｎｄｒｏｓａｎ，Ｈｏｍａｎｄｒｅｎ。

【药代动力学】口服后在胃肠道吸收代谢，４４％由于肝首关效应而消除。替代疗法中每日需口服４００ｍｇ才能达到临床需要的血药浓度。在肝脏代谢较慢，因而ｔ１／２较长，经１～２ｈ血浓度可达峰值，ｔ１／２为２．７ｈ。在血浆中９８％与特异性激素结合球蛋白（ＳＨＢＧ）结合，约２％为游离状态。通常性激素结合球蛋白决定甲睾酮的结合形式与游离形式之比，游离甲睾酮浓度决定其ｔ１／２。约有９０％的甲睾酮以和葡萄糖醛酸及硫酸的结合形式或代谢物形式从尿中排出，约６％从粪便排出，大部分为非结合形式。

【作用与用途】本品与天然睾酮相同，但口服有效，能促进男性性器官及第二性征的发育、成熟，对抗雌激素，抑制子宫内膜生长及卵巢、垂体功能。由于乳腺癌为雌激素依赖性肿瘤，故本品对其有相当的缓解率。用于晚期乳腺癌、子宫肌瘤、卵巢癌。

【用法与用量】口服或舌下含服：５～１０ｍｇ／次，１０～３０ｍｇ／ｄ，其中晚期乳腺癌患者５０～２００ｍｇ／ｄ，分次服用。

【不良反应】大剂量（每月３００ｍｇ以上）可引起女性男性化、水肿、肝损害、黄疸、头晕、痤疮等。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】

１．有过敏反应者应停药。

２．肝功能不全者慎用。

３．前列腺癌患者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】

１．与巴比妥类合用可增加本品的肝代谢，使本品作用减弱。

２．本品可减少甲状腺结合球蛋白，使甲状腺激素作用增强。

氟羟甲睾酮Ｆｌｕｏｘｙｍｅｓｔｅｒｏｎｅ

其他名称：氟甲睾酮，Ｈａｌｏｔｅｓｔｉｎ。

【药代动力学】在体内代谢较慢，作用持续较长，ｔ１／２约１０ｈ。

【作用与用途】有雄激素作用，主要用于乳腺癌。

【用法与用量】口服：１０～３０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】胆汁阻塞性黄疸、液体潴留、女性男性化。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．前列腺癌患者禁用。心、肝、肾功能不全者慎用。肝病患者避免长期服用。

２．长期卧床可能发生高钙血症。

苯丙酸诺龙ＮａｎｄｒｏｌｏｎｅＰｈｅｎｙｌｐｒｏｐｉｏｎａｔｅ

其他名称：苯丙酸去甲睾酮，多乐宝灵。【药代动力学】肌内注射１００ｍｇ后，１～２ｄ血药浓度达峰值，作用可维持１～２周。

【作用与用途】本品蛋白同化作用为丙酸睾酮的１２倍，雄激素活性则较小，为后者的１．５倍，分化指数为８。能促进蛋白质合成和抑制蛋白质异生，并有使钙磷沉积和促进骨组织生长等作用。其肌内注射作用可维持１～２周。用于慢性消耗性疾病、严重灼伤、术前后、骨折不易愈合和骨质疏松症、早产儿、儿童发育不良等。尚可用于晚期乳腺癌、功能性子宫出血、子宫肌瘤等。

【用法与用量】肌内注射：５０～１００ｍｇ／ｍ２，每周１次。

【不良反应】液体潴留、男性化倾向。

【制剂与规格】注射液（油溶液）：１０ｍｇ（１ｍＬ）、２５ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．前列腺癌、原发性高血压患者及孕妇禁用。

２．心、肝、肾功能不全者慎用。

【药物相互作用】

１．本品可增强抗凝药香豆素、华法林等的抗凝作用。

２．与皮质激素合用，可使血糖升高。

（二）抗雄激素类

比卡鲁胺Ｂｉｃａｌｕｔａｍｉｄｅ

其他名称：比卡米特，康士得（Ｃｏｓｏｄｅｘ）。

【药代动力学】本品经口服吸收良好。没有证据表明食物对其生物利用度存在任何临床相关的影响。Ｓ－异构体相对Ｒ－异构体消除较为迅速，后者的ｔ１／２为１周。在本品的每日用量下，Ｒ－异构体因其ｔ１／２长，在血浆中蓄积了约１０倍，因此非常适合每日１次的口服。当每日服用本品５０ｍｇ时，Ｒ－异构体的稳态血浆浓度约为９ｇ／ｍＬ，稳态时有效Ｒ－异构体占总循环内药量的９９％。Ｒ－异构体的药代动力学不受年龄、肾损害，以及轻中度肝损害的影响。本品与蛋白高度结合（９６％）并被广泛代谢，其代谢产物以几乎相同的比例经肾及胆消除。

【作用与用途】本品属于非甾体类抗雄激素药物，没有其他激素的作用，它与雄激素受体结合而使其无有效的基因表达，从而抑制了雄激素的刺激，导致前列腺肿瘤的萎缩。本品是消旋物，其抗雄激素作用仅仅出现在Ｒ－异构体上。与促黄体生成素释放激素（ＬＨＲＨ）类似物或外科睾丸切除术联合应用于晚期前列腺癌的治疗。

【用法与用量】口服：５０ｍｇ，１次／ｄ。用本品治疗应与ＬＨＲＨ类似物或外科睾丸切除术治疗同时开始。

【不良反应】

１．可引起面色潮红、瘙痒、乳房触痛和男性乳房女性化，可随睾丸切除术减轻。

２．可能引起肝功异常、腹泻、恶心、呕吐、乏力和皮肤干燥。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．肝损伤患者慎用。

２．本品与主要由ＣＹＰ３Ａ４代谢的药物联合应用时应谨慎。

３．禁用于妇女、儿童及对本品过敏者。

【药物相互作用】

１．禁止联合使用特非那定、阿司咪唑或西沙必利。

２．与环孢素、钙通道阻断药及抑制药物氧化的其他药物，如西咪替丁和酮康唑同时使用时应谨慎。

３．本品可以与双香豆素类抗凝药（如华法林）竞争其蛋白结合点，如同时服用，应密切监测凝血酶原时间。

氟他胺Ｆｌｕｔａｍｉｄｅ

其他名称：氟硝丁酰胺，氟他米特，氟利坦（Ｆｌｕｔａｎ）。

【药代动力学】服用本品３周后，大鼠前列腺和精囊重量降低，狗的前列腺上皮细胞萎缩，并且其血清酸性磷酸酶的水平降低。大鼠服药后以胃肠道、肝脏和肾脏浓度最高，代谢物主要经尿排出。

【作用与用途】本品为非类固醇的雄激素拮抗剂，与雄激素竞争肿瘤部位的雄激素受体，阻断细胞对雄激素的摄取，抑制雄激素与靶器官的结合。本品与雄激素受体结合后形成受体复合物，进入细胞核内，与核蛋白结合，从而抑制肿瘤细胞生长。适用于激素治疗无反应或耐药的前列腺癌和不能做根治手术或进行放射治疗的晚期前列腺癌。

【用法与用量】口服：２５０ｍｇ，３次／ｄ，饭后服用。

【不良反应】

１．男性乳房发育。

２．少数患者可有恶心、呕吐、食欲增加、失眠、乏力。

３．个别患者可见性欲减退、胃痛、腹泻、便秘、肝功能异常、水肿、带状疱疹、头晕、视物不清等。

【制剂与规格】片剂：２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．长期服用需定期检查肝功能及精子数。

２．本品可增加体内血浆睾酮和雌二醇的水平，导致液体潴留，与促黄体生成素释放激素合用时，要考虑每种药物可能出现的不良反应。

尼鲁米特Ｎｉｌｕｔａｍｉｄｅ

其他名称：里奴内酰胺，安得乐，Ａｎａｎｄｒｏｎ，Ｎｉｌａｎｄｒｏｎ。

【药代动力学】口服吸收快而完全。血浆蛋白结合率为８０％～８４％，在体内生物转化虽慢但几乎完全发生转化。大部分以葡萄糖醛酸或硫酸结合物形式随尿排出。ｔ１／２约为５６ｈ。

【作用与用途】本品为非甾体抗雄激素药，对其他甾体受体如雌激素、孕激素、盐皮质激素或糖皮质激素的受体均无作用，无其他激素或抗激素的功能。本品对受体作用持久，无雄激素作用，与手术或化学去势合用，可使外周抗雄激素作用更完全，并抑制使用促黄体生成素释放素类似物后最初几日出现的睾酮增加和作用加强。适用于已转移的前列腺癌，可与手术或化学去势合用。

【用法与用量】口服：初始剂量为３００ｍｇ／ｄ，连服４周；然后改为维持量１５０ｍｇ／ｄ，可１次或分次服。

【不良反应】１．可见色觉障碍和黑暗中视力调节障碍，停药后可消失。

２．肺间质综合征。

３．轻度氨基转移酶升高，继续用药时可好转，但可能同时发生溶细胞性肝炎。

４．其他可见恶心、呕吐、阳痿、性欲减退、面部潮红等。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ、１５０ｍｇ。

【注意事项】

１．当呼吸功能不全者呼吸困难加剧时应立即停用，并严密观察。

２．肝功能不全者禁用。

３．机动车或机械操作人员应注意其可能出现的视物模糊作用。

【药物相互作用】本品可能作用于肝药酶系统而降低肝脏对某些药物的代谢功能，如可使抗维生素Ｋ类、苯妥英、普萘洛尔、氯氮卓（利眠宁）、地西泮、茶碱等药物的消除减慢，而使其血药浓度增加。当与抗维生素Ｋ类并用时，要减低抗维生素Ｋ类药物的用量。

二、雌激素及抗雌激素类药物

（一）雌激素类

己烯雌酚Ｄｉｅｔｈｙｌｓｔｉｌｂｅｓｔｒｏｌ

其他名称：乙茋酚，Ｓｔｉｌｂｅｓｔｒｏｌ，ＤＥＳ。

【药代动力学】本品口服效果好，不易被肝破坏，其代谢途径尚不明确。

【作用与用途】本品为人工合成的非甾体雌激素，与天然雌二醇相同。主要作用有：促使女性器官及第二性征正常发育；促使子宫内膜增生和阴道上皮角化；增强子宫收缩，提高子宫对催产素的敏感性；小剂量刺激而大剂量抑制腺垂体促性腺激素及催乳激素的分泌；抗雄激素作用。主要用于雌激素低下症及激素平衡失调引起的功能性出血、闭经，还可用于死胎引产前，以提高子宫肌层对催产素的敏感性，以及乳腺癌、前列腺癌的姑息疗法。

【用法与用量】口服：①治疗乳腺癌，１～１５ｍｇ／ｄ。②治疗前列腺癌，１～３ｍｇ／ｄ。

【不良反应】恶心、液体潴留、高钙血症、女性化及子宫出血。

【制剂与规格】片剂：０．１ｍｇ、０．２５ｍｇ、０．５ｍｇ、１ｍｇ。注射剂：１ｍｇ、２ｍｇ。

【注意事项】

１．前列腺癌使用低剂量。

２．绝经期前的患者不能使用本品。

３．肝肾功能不全者禁用。

【药物相互作用】

１．与抗凝药同用时可降低抗凝效应，必须同用时，应调整抗凝药用量。

２．与卡马西平、苯巴比妥、苯妥英钠、扑米酮、利福平等同时使用，可减低本品的效应，这是由于诱导了肝药酶，增快了本品的代谢所致。

３．与三环类抗抑郁药同时使用，可增强抗抑郁药的不良反应，同时降低其应有的效应。

４．可减低抗高血压药的作用，降低他莫昔芬的治疗效果，增加钙剂的吸收。

炔雌醇Ｅｔｈｉｎｙｌｅｓｔｒａｄｉｏｌ

其他名称：乙炔雌二醇，Ｅｓｔｉｎｙｌ，信可止。

【药代动力学】口服可被胃肠道吸收，能与血浆蛋白中度结合，在肝内代谢，大部分以原形排出，约６０％由尿排泄。

【作用与用途】炔雌醇对下丘脑和垂体有正、负反馈作用。小剂量可刺激促性腺素分泌；大剂量则抑制其分泌，从而抑制卵巢的排卵，达到抗生育作用。用于：补充雌激素不足，治疗女性性腺功能不良、闭经、更年期综合征等；晚期乳腺癌（绝经期后妇女）、晚期前列腺癌的治疗；与孕激素类药合用，抑制排卵，作避孕药用。

【用法与用量】口服：①肿瘤，３ｍｇ／ｄ，分３～６次服用。②妇科疾病，０．０１２５～０．０５ｍｇ／ｄ，每晚服１次。

【不良反应】液体潴留、高钙血症、女性化及子宫出血。

【制剂与规格】片剂：０．０１２５ｍｇ、０．０５ｍｇ。

【注意事项】

１．心、肝、肾、疾病患者，子宫肌瘤、癫痫、糖尿病患者慎用。

２．不明原因的阴道出血者不宜使用。

３．与雌激素有关的肿痛，如乳腺癌、子宫颈癌禁用（前列腺癌、绝经期后乳腺癌除外），血栓性静脉炎、肺栓塞患者禁用。

【药物相互作用】同己烯雌酚。

溴醋己烷雌酚ＨｅｘｅｓｔｒｏｌＢｒｏｍｏａｃｅｔａｔｅ

其他名称：溴乙酰己烷雌酚，ＨｅｘｅｓｔｒｏｌＤｉｂｒｏｍｏａｃｅｔａｔｅ，ＨＬ－２８６。

【药代动力学】口服吸收快，有效维持时间较长。

【作用与用途】本品为雌激素类药物己烷雌酚的衍生物，能抑制体内的雄激素水平，可视为雄激素的拮抗剂，通过竞争性对抗而抑制癌细胞。对前列腺癌和前列腺肥大症有较明显疗效，亦可用于绝经后晚期乳腺癌。与其他抗癌药联合试用于肝癌，有一定治疗作用。

【用法与用量】口服：１０～２０ｍｇ／次，３次／ｄ；维持量为１０ｍｇ／次，１次／ｄ。

【不良反应】

１．可有乳房胀感、刺痛、肿块，少数患者有胃部不适、食欲不振，偶有恶心、呕吐及皮肤瘙痒。

２．女性有月经不调、白带增多。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【注意事项】不良反应可在药物减量或停药后缓解或消失。

（二）抗雌激素类

他莫昔芬Ｔａｍｏｘｉｆｅｎ

其他名称：三苯氧胺，ＴＡＭ。

【药代动力学】口服吸收迅速。口服２０ｍｇ后６～７．５ｈ在血中达最高浓度，ｔ１／２为７～１４ｈ，４ｄ或４ｄ后出现血中第二高峰，可能由肝肠循环引起，ｔ１／２大于７ｄ。其排泄较慢，主要从粪便排泄，约占４／５，尿中排泄较少，约占１／５。口服后１３ｄ时仍可从粪便中检测得到。

【作用与用途】他莫昔芬为非固醇类抗雌激素药物。其结构与雌激素相似，存在Ｚ型和Ｅ型两个异构体，两者物理、化学性质各异，生理活性也不同，Ｅ型具有弱雌激素活性，Ｚ型则具有抗雌激素作用。如果乳癌细胞内有雌激素受体（ＥＲ），则雌激素进入肿瘤细胞内，与其结合，促使肿瘤细胞的ＤＮＡ和ｍＲＮＡ的合成，刺激肿瘤细胞生长；而他莫昔芬Ｚ型异构体进入细胞内，与ＥＲ竞争结合，形成受体复合物，阻止雌激素作用的发挥，从而抑制乳腺癌细胞的增殖。本品主要用于乳腺癌，对闭经后雌激素受体阳性者效果较好，孕激素受体（ＰＲ）阳性者效果更好，对闭经前乳腺癌也有效。

【用法与用量】口服：１０ｍｇ／次，３次／ｄ。如１个月内无反应，可增加剂量，２０ｍｇ／次，２次／ｄ。

【不良反应】

１．外阴瘙痒，颜面潮红，偶有阴道出血。

２．少数患者发生液体潴留。

３．大剂量长期应用可引起白内障。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】闭经前患者应手术切除卵巢。

【药物相互作用】

１．雌激素可影响本品治疗效果。

２．抗酸药西咪替丁、雷尼替丁等在胃内改变ｐＨ值，使本品肠衣提前分解，对胃有刺激作用。

托瑞米芬Ｔｏｒｅｍｉｆｅｎｅ

其他名称：氯三苯氧胺，法乐通（Ｆａｒｅｓｔｏｎ）。

【药代动力学】口服吸收良好，ｔｍａｘ为２～４ｈ，ｔ１／２α为４ｈ，ｔ１／２β为５ｄ。主要在肝内代谢转化，经胆汁、粪便排出体外，只有小部分（＜１０％）代谢产物从肾脏排出。

【作用与用途】本品是新一代抗雌激素抗肿瘤新药，是非甾体类三苯乙烯的衍生物。其抗肿瘤作用机制除了与他莫昔芬一样可以竞争性地与乳腺癌细胞质内的雌激素受体（ＥＲ）相结合，进入细胞核内调节ｍＲ?ＮＡ和蛋白质的合成，阻止癌细胞的增殖分化外，还能诱导转化具有肿瘤抑制作用的生长因子（β－ＴＧＦ）的产生和通过癌细胞基因的调节诱导癌细胞的程序性死亡。托瑞米芬一线治疗绝经后受体阳性或不详的晚期乳腺癌疗效与他莫昔芬相当。主要用于绝经后妇女乳腺癌，尤其对晚期复发者疗效较好。对子宫内膜癌也有一定疗效。

【用法与用量】口服：推荐一线治疗乳腺癌剂量为６０ｍｇ／次，１次／ｄ；二、三线用药剂量分别为２００ｍｇ／ｄ和２４０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】不良反应轻微，主要为一过性恶心、呕吐、腹部疼痛不适、厌食、腹泻、便秘、食欲增加，以及抗雌激素反应，如面部潮红、阴道分泌物增加及阴道出血、眩晕、失眠等。偶发过敏、高钙血症、血栓栓塞、头痛、乳房痛、视力减弱、眼干、血小板减少、白细胞减少。

【制剂与规格】胶囊剂：６０ｍｇ。

【注意事项】因此药可引起高钙血症，避免与可引起高钙血症的药物同用。

【药物相互作用】雌激素可影响本品治疗效果。

萘福昔定Ｎａｆｏｘｉｄｉｎｅ

【作用与用途】本品为人工合成的非甾体抗雌激素药，无雄激素、孕激素和抑制促性腺激素的作用，不干扰“腺垂体－甲状腺”或“垂体－肾上腺皮质”功能。高剂量可显示弱雌激素作用，与他莫昔芬一样与雌激素竞争受体。临床试用于局限性或转移性乳腺癌。

【用法与用量】口服：４０～９０ｍｇ／次，３次／ｄ。

【不良反应】

１．抑制卵巢功能及排卵，使月经推迟。

２．极少数患者ＡＬＴ升高，部分患者有水钠潴留、皮肤干燥、脱发、外阴瘙痒、恶心、呕吐。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、３０ｍｇ。

【注意事项】肝功能不全者慎用。

氟维司群Ｆｕｌｖｅｓｔｒａｎｔ

其他名称：呋维司曲，Ｆａｓｌｏｄｅｘ。

【药代动力学】本品口服后的生物利用度较差。肌内注射后的ｔｍａｘ为７～９ｄ（油基载体），药效持续１４～２６个月，达稳态时的ＡＵＣ为３２８ｎｇ·ｄ／ｍＬ，蛋白结合率为９９％，Ｖｄ为３～５Ｌ／ｋｇ。在肝脏代谢。总清除率为６９０ｍＬ／ｍｉｎ，９９％经胆汁排泄，肾排泄率低于１％，ｔ１／２为４０ｄ。

【作用与用途】本品为７α－烷基酞胺雌激素类似物，是一种纯抗雌激素药，其作用机制类似于他莫昔芬，可竞争结合雌激素受体，相对亲和力为雌二醇的８９％，而他莫昔芬是２．５％。同时，亦可抑制细胞芳香酶活性，故可能具有双重抗乳腺癌作用。本品与他莫昔芬无交叉耐药性，与他莫昔芬不同，本品不具有雌激素激动活性。此外，与他莫昔芬和托瑞米芬相比，本品不影响子宫，可抑制子宫内膜增生，并可能抑制子宫内膜癌。用于绝经后妇女经抗雌激素药物治疗而病情仍趋恶化的激素受体阳性的转移性乳腺癌。

【用法与用量】肌内注射：２５０ｍｇ／次，１次／月。

【不良反应】可见血管扩张、潮红、外周水肿、呼吸困难、骨痛、背痛、关节炎和肌痛；泌尿道感染、阴道炎、阴道出血；衰弱、头痛、头晕、失眠、恶心、呕吐；贫血、血管栓塞和白细胞减少；注射部位疼痛、皮疹、出汗、荨麻疹、体味改变。

【制剂与规格】注射液：１２５ｍｇ（２．５ｍＬ）、２５０ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品过敏者、孕妇或怀疑妊娠者禁用。

２．肝功能不全者慎用。

三、芳香化酶抑制剂

氨鲁米特Ａｍｉｎｏｇｌｕｔｅｔｈｉｍｉｄｅ

其他名称：氨苯哌啶酮，氨基导眠能，ＡＧ。

【药代动力学】健康成人口服本品５００ｍｇ后１．５ｈ，平均Ｃｍａｘ为５．９ｍｇ／Ｌ，平均ｔ１／２为１２．５ｈ，平均ＡＵＣ为９６．８μｇ·ｈ／ｍＬ，平均血浆清除率为８６．２ｍＬ／ｍｉｎ，药物在体内细胞中的分布比血浆中高１．４倍，血浆蛋白结合率为２１．３％～２５％。用药后总药量的３４％～５０％以原形从尿中排出，其代谢产物主要为Ｎ－乙酰化物，占４％～２５％，其余代谢产物为Ｎ－甲酰化物及硝基导眠能。

【作用与用途】本品可在肾上腺皮质和腺体外组织两个不同部位阻断雄激素的生物合成，从而起到药物肾上腺切除作用。在腺体内主要阻止肾上腺中的胆固醇转变为孕烯醇酮，从而抑制肾上腺皮质中自体激素的生物合成。在周围组织中具有强力的芳香化酶抑制作用，阻止雄激素转变为雌激素。绝经后妇女雌激素的主要来源是雄激素的前体雄烯二酮在脂肪、肌肉和肝脏中经芳香化转变而来。本品抑制芳香化作用比抑制肾上腺皮质激素合成作用大１０倍。垂体后叶分泌的促肾上腺皮质激素（ＡＣＴＨ）能对抗氨鲁米特抑制肾上腺皮质激素合成的作用，所以使用本品的同时应合用氢化可的松，以阻断ＡＣＴＨ的这种作用。用于治疗绝经后晚期乳腺癌，可代替肾上腺切除或垂体切除手术；对前列腺癌有一定疗效，也可治疗皮质醇增多症。

【用法与用量】口服：２５０ｍｇ／次，２次／ｄ，２周后改为３～４次／ｄ，每日剂量不超过１ｇ。氢化可的松与氨鲁米特同时服用，开始８０ｍｇ／ｄ（早、晚各１０ｍｇ，睡前再服６０ｍｇ），２周后减量，４０ｍｇ／ｄ（早、晚各１０ｍｇ，睡前再服２０ｍｇ）。

【不良反应】嗜睡、困倦、头晕、运动失调、皮疹、恶心、呕吐、食欲不振和腹泻。偶可出现白细胞或血小板减少及甲状腺功能减退。

【制剂与规格】片剂：１２５ｍｇ、２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇、哺乳期妇女及儿童禁用。

２．不能与他莫昔芬合用，因疗效不增而不良反应增加。

３．用药期间要检查血常规和电解质。

【药物相互作用】同时应用香豆类抗凝药、口服降糖药及地塞米松时可增加本品的代谢速度，应注意观察。

福美司坦Ｆｏｒｍｅｓｔａｎｅ

其他名称：福美坦，ＣＧＰ－３２３４９，兰他隆。

【药代动力学】肌内注射本品２５０ｍｇ后３０～４８ｈ，血浆浓度为１０～１８ｍｇ／Ｌ，其后２～４ｄ血浓度迅速下降。ｔ１／２为５～６ｄ。

【作用与用途】本品为雄烯二醇的衍生物，为第二代芳香化酶抑制剂，对芳香化酶的抑制率可达８５％，对雌二醇的抑制率为６５％，其抑制强度为氨鲁米特的６０倍。用于绝经后晚期乳腺癌的客观有效率为２３％～３９％，对软组织转移的疗效比内脏转移好，既往使用其他激素治疗有效的患者，改用本品仍有很好的疗效。使用氨鲁米特治疗后复发的患者，如果改用福美司坦治疗，仍有部分病例有效。对局部晚期后发性乳腺癌，应用福美司坦治疗３个月可以降低肿瘤期别。

【用法与用量】肌内注射：２５０ｍｇ／次，用生理盐水４ｍＬ稀释后做深部注射，每２周一次。

【不良反应】

１．常见的有皮肤红、痒、痛、烧灼感，偶有下肢水肿、潮热、恶心、呕吐、肌紧张及喉痛等。

２．尚可出现头晕、头痛、颜面潮红、脱发、皮疹、体重增加、水肿、腹泻、月经失调、停经、阴道出血、骨痛、肿瘤处疼痛。

３．长期大量使用可出现视力障碍，偶有白细胞和血小板减少。

【制剂与规格】粉针剂：２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．绝经前及哺乳期妇女不宜用。

２．对胎儿有影响，孕妇禁用。

３．血常规和肝功能异常者应慎用。

阿那曲唑Ａｎａｓｔｒｏｚｏｌｅ

其他名称：瑞宁得（Ａｒｉｍｉｄｅｘ）。

【药代动力学】口服吸收较快，在体内约４０％与血浆蛋白结合，大部分代谢成无活性产物经尿排出，约１０％以原形从尿排出。健康男性受试者口服本品１ｍｇ后，ｔｍａｘ为（１．２２±０．４６）ｈ，Ｃｍａｘ为（９．９９±３．２４）ｎｇ／ｍＬ，ｔ１／２为（３５．９６±１４．１７）ｈ。

【作用与用途】本品是第三代芳香化酶抑制剂。能抑制肾上腺分泌的雄激素转变为雌激素过程中的芳香化环节，从而降低雌二醇水平，达到治疗乳腺癌的目的。雄烯二酮由芳香化酶复合物催化转变成雌酮，再在外周组织中（包括肝脏）转变成雌二醇。乳腺癌细胞有芳香酶活性，芳香化酶抑制剂可使实验动物激素依赖性乳腺癌缩小，而本品的作用更强。用于绝经后晚期乳腺癌，一般作为二线或三线激素治疗。

【用法与用量】口服：１ｍｇ／次，１次／ｄ，可长期服用。若病情恶化，则停止用药。

【不良反应】无力、恶心、呕吐、头痛、潮热和腹泻，发生率较甲地孕酮组低。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品仅用于绝经后患者。

２．严重肝肾功能损害者禁用本品。

３．孕妇及哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】

１．安替比林和西咪替丁药物临床相互作用的研究表明：本品同其他药物合用时，不易引起由细胞色素Ｐ４５０酶所介导的药物反应。

２．含有雌激素的制剂疗法可降低本品之疗效，故不宜同本品合用。

来曲唑Ｌｅｔｒｏｚｏｌｅ

其他名称：弗隆（Ｆｅｍａｒａ），芙瑞。

【药代动力学】口服后很快在胃肠道完全吸收，１ｈ达最高血清浓度，并很快分布到组织。血浆蛋白结合率低，仅６０％。Ｖｄ为１．９Ｌ／ｋｇ。服药２～６周达到稳态血药浓度。稳态血药浓度约为单次服用时的１．５～２倍，这种稳态浓度可以维持更长时间但不引起蓄积。血清ｔ１／２β约为２ｄ。本品经ＣＹＰ２Ａ６和ＣＹＰ３Ａ４缓慢代谢，其清除主要通过代谢成无药理作用的羟基代谢产物，６５％以上的代谢产物和约５％以原形通过肾脏排泄，其余与葡萄糖醛酸结合后排出。

【作用与用途】本品为人工合成的苄三唑类衍生物，通过抑制芳香化酶，使雌激素水平下降，从而消除雌激素对肿瘤生长的刺激作用，药效比氨鲁米特强１５０～２５０倍。由于其选择性较高，不涉及糖皮质激素、盐皮质激素和甲状腺功能，大剂量使用对肾上腺皮质类固醇类物质分泌无抑制作用，因此治疗指数较高。与其他芳香化酶抑制剂和抗雌激素药物相比，本品的抗肿瘤作用更强。主要用于绝经后雌激素受体、孕激素受体阳性的晚期乳腺癌及早期乳腺癌的辅助治疗。

【用法与用量】口服：２．５ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】多为轻度或中度，以恶心、头痛、骨痛、潮热和体重增加为主要表现，其他少见的还有便秘、腹泻、瘙痒、皮疹、关节痛、胸痛、腹痛、疲倦、失眠、头晕、水肿、高血压、心律失常、血栓形成、呼吸困难、阴道出血等。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ。

【注意事项】

１．肝肾功能不全者、老年患者无须调整剂量。

２．本品对患者驾驶和机械操作无明显影响，但若出现疲乏和头晕时应注意。

３．孕妇及哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】

１．与他莫昔芬或其他芳香化酶抑制剂联合用药，疗效并无提高。

２．与西咪替丁和华法林无明显的临床相互作用。

３．经ＣＹＰ３Ａ４代谢的药物有可能影响来曲唑的生物转化，与经ＣＹＰ２Ｃ１９代谢的药物合用时应非常谨慎，而与经ＣＹＰ２Ａ６代谢的药物合用时不太可能产生临床相互作用。

依西美坦Ｅｘｅｍｅｓｔａｎｅ

其他名称：疗朴立，尤尼坦，阿诺新（Ａｒｏｍａｓｉｎ），可怡，忧可依，如苏美，速莱。

【药代动力学】口服后吸收迅速。从每日５ｍｇ开始，可以看到血清雌激素水平下降８５％～９５％。单次服用本品２５ｍｇ，ｔｍａｘ在乳腺癌患者为１．２ｈ，在健康绝经后妇女为２．９ｈ。ＡＵＣ在乳腺癌患者多次服药时为７４．５ｎｇ·ｈ／ｍＬ，而在健康妇女则为４１．４ｎｇ·ｈ／ｍＬ。４２％在胃肠道吸收，９０％和血浆蛋白结合。在１周内通过尿和粪排出，分别占４２％±３％和４２％±６％。服药后２～３ｄ对雌激素的抑制达到最高，持续４～５ｄ后开始下降。使用本品７ｄ后血清雌激素下降的患者达到９５％，对芳香化酶的抑制达９８％。

【作用与用途】本品为一种新型类固醇芳香化酶灭活剂，对芳香化酶的抑制作用是氨鲁米特的４０倍，和福美坦相近。对雄激素受体亦有轻度结合力。但本品对其他肾上腺皮质固醇和酮类激素的生物合成无作用，所以不良反应轻微。即使将抑制芳香化酶有效剂量提高６００倍，对其他酶亦无影响。适用于雌激素受体或孕激素受体阳性的晚期绝经后乳腺癌，特别是他莫昔芬治疗失败的患者。

【用法与用量】口服：初始剂量为２５ｍｇ，１次／ｄ，饭后服用，一般服药到病变进展。根据患者的反应可以适当增加剂量，但一般不宜超过２００ｍｇ／ｄ。

【不良反应】少数患者可有多汗、疲乏、潮热、肌肉疼痛、感冒样综合征、下肢水肿、高血压、精神抑郁、厌食、恶心、呕吐、腹痛、便秘、气促、咳嗽等，但一般均较轻微。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者、孕妇、哺乳期妇女、绝经前妇女和儿童禁用。

２．心脏病和原发性高血压患者、肝肾功能障碍和胃肠道疾病患者都需慎用。

【药物相互作用】

１．雌激素可以抵消本品的作用，所以不能和本品合用。

２．高脂食物可促进本品吸收，使血药浓度增高４０％。

四、孕酮类药物

甲羟孕酮Ｍｅｄｒｏｘｙｐｒｏｇｅｓｔｅｒｏｎｅ

其他名称：甲孕酮，安宫黄体酮，ＭＰＡ，法禄达，迪波盖斯通。

【药代动力学】口服在胃肠道吸收，在肝内降解。肌内注射后２～３ｄ血药浓度达峰值。血药浓度峰值越高，药物消除越快，肌内注射１５０ｍｇ后６～９个月血中才检不出药物。血中醋酸甲羟孕酮水平超过０．１ｍｇ／ｍＬ时，黄体生成素（ＬＨ）和雌二醇均受到抑制而抑制排卵。约４４％的原形药物随尿液排出，肌内注射后的ｔ１／２为６周。

【作用与用途】本品为孕激素类药，作用于子宫内膜，能促进子宫内膜的增殖分泌，通过对下丘脑的负反馈，抑制腺垂体促黄体生成激素的释放，抑制卵巢的排卵过程。抗癌作用可能与抗雌激素作用有关。用于乳腺癌、子宫内膜癌及肾细胞癌。

【用法与用量】

１．口服２～５ｍｇ／次，３次／ｄ。

２．肌内注射每周１次，１５０ｍｇ／次。

【不良反应】少部分妇女有子宫不规则出血。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ、４ｍｇ、１０ｍｇ、２５０ｍｇ、５００ｍｇ。注射液：１００ｍｇ（１ｍＬ）、１５０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】肝功能障碍者慎用。

【药物相互作用】

１．与化疗药物合并使用，可增强其抗癌作用效果。

２．与肾上腺皮质激素合用可加重血栓症。

甲地孕酮Ｍｅｇｅｓｔｒｏｌ

其他名称：去氢甲孕酮，ＭＡ，宜利治，美可治，梅格施（Ｍｅｇａｃｅ）。

【药代动力学】口服本品１６０ｍｇ后能迅速吸收，血药浓度升高较快，２ｈ后可达到峰值，吸收半衰期为２．５ｈ，大部分药物以葡萄糖醛酸结合物形式经肾脏排泄，消除半衰期为３２．５ｈ。

【作用与用途】本品为半合成孕激素衍生物，对激素依赖性肿瘤有一定抑制作用，其作用机制与甲羟孕酮相同。此外，本品还可拮抗糖皮质激素受体，干扰类固醇激素受体与细胞生长分化相关的调节蛋白间的相互作用。主要用于治疗晚期乳腺癌和晚期子宫内膜癌，对肾癌、前列腺癌和卵巢癌也有一定疗效，并可改善晚期肿瘤患者的食欲和恶病质。

【用法与用量】口服：一般剂量为１６０ｍｇ／次，１次／ｄ。高剂量为１６０ｍｇ／次，２～４次／ｄ。

【不良反应】

１．体重增加，食欲增加。

２．少数人可发生血栓性静脉炎及肺动脉栓塞。

３．恶心、呕吐、水肿、气急、脱发、皮疹等。

【制剂与规格】片剂：１６０ｍｇ。

【注意事项】

１．对接受本品治疗的患者应进行常规的密切监测，对未控制的糖尿病及高血压患者需小心使用。

２．不主张用于乳腺癌的术后辅助治疗。

３．孕妇禁用。

【药物相互作用】与利福平、苯巴比妥、氨苄西林及吡唑酮类镇痛药（如保泰松）等同用，可产生肝药酶效应，加速甲地孕酮在体内的代谢，导致突破性出血。

氯地孕酮Ｃｈｌｏｒｍａｄｉｎｏｎｅ

其他名称：ＣＭＡ。

【作用与用途】本品为孕酮类药，有较强的抗雄激素作用，对前列腺有直接作用。主要用于前列腺癌、肾癌和乳腺癌。

【用法与用量】口服：２００～４００ｍｇ／ｄ，分次口服，６个月后可维持治疗，２５～５０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】有恶心、呕吐、头昏、乏力、食欲减退、白带增多、乳房胀、心血管系统障碍等。

【制剂与规格】复方炔雌醚片（长效避孕片一号）：每片含氯地孕酮１２ｍｇ和炔雌醚３ｍｇ。三合一炔雌醚片：每片含氯地孕酮６ｍｇ，炔诺孕酮６ｍｇ和炔雌醚２ｍｇ。

【注意事项】

１．高血压和有糖尿病史患者慎用。

２．肝病、肾炎、子宫肌瘤、乳房肿块患者及哺乳期妇女禁用。

３．如果服药２个周期，月经均未来潮，应停药，并排除妊娠的可能性。

环丙孕酮Ｃｙｐｒｏｔｅｒｏｎｅ

其他名称：色普龙，Ａｎｄｒｏｃｕｒ。

【药代动力学】口服给药后吸收完全。服用５０ｍｇ后最大血清浓度约为１４０ｎｇ／ｍＬ，ｔｍａｘ约为３ｈ。随后，药物血清浓度一般在２４～１２０ｈ下降，终末消除半衰期为（４３．９±１２．８）ｈ。血清总清除率测定值为（３．５±１．５）ｍＬ／（ｍｉｎ·ｋｇ）。一部分以原形随胆汁排泄，大部分以代谢物形式排泄，在尿液和胆汁中的比值为３∶７。

【作用与用途】本品为１７－羟孕酮类衍生物，具有很强的抗雄激素作用，也有孕激素活性。能抑制垂体促性腺激素的分泌，使体内睾酮水平降低。主要用于：降低男性倒错的性欲；不能手术的前列腺癌；女性重度男性化体征。

【用法与用量】口服：①不能手术的前列腺癌睾丸切除术后为消除肾上腺皮质雄激素的作用：１００ｍｇ／次，１～２次／ｄ。②未行睾丸切除术：１００ｍｇ／次，２～３次／ｄ。③用促性腺激素释放激素激动剂（ＬＨ－Ｒｈａ）治疗时，为减少男性性激素的初始增加，开始时单用本品，１００ｍｇ／次，２次／ｄ，５～７ｄ；继之１００ｍｇ／次，２次／ｄ，与一种ＬＨ－Ｒｈａ同时使用，共３～４周。

【不良反应】

１．偶有头痛、恶心、胃肠道反应。

２．对男性有抑制精子生成作用，可致精子异常、男性不育。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】１．孕妇、哺乳期妇女，曾有妊娠期黄疸或持续瘙痒史、妊娠期疱疹史者，Ｄｕｂｉｎ－Ｊｏｈｎｓｏｎ综合征、Ｒｏｔｏｒ综合征、肝脏肿瘤、消耗性疾病、重度慢性抑郁症患者，有血栓栓塞性情况，伴有血管变化的严重糖尿病患者，镰状细胞贫血患者禁用。

２．前列腺癌患者，有血栓栓塞史、镰状细胞性贫血或伴有血管变化的重度糖尿病患者慎用。

３．本品的降低性欲作用可在乙醇的抑制作用影响下减弱。

４．在青春期结束前不应给予该药，因为不能排除对体格生长，以及尚不稳定的内分泌功能轴的不利影响。

【药物相互作用】

１．可使本品避孕效果降低的药物：抗菌药（尤其是广谱抗菌药）、药酶诱导剂如利福平、苯巴比妥、苯妥英等，应避免同时服用。

２．本品影响其他药物的疗效，使其作用减弱的有抗高血压药、抗凝药及降血糖药；使其疗效增强的有三环类抗抑郁药。

五、促性腺激素释放激素类似物

亮丙瑞林Ｌｅｕｐｒｏｒｅｌｉｎ

其他名称：利普安（Ｌｕｐｒｏｎ），抑那通（Ｅｎａｎｔｏｎｅ）。

【药代动力学】口服无效，用于前列腺癌时，皮下注射１２周起效。单次给予１１．２５ｍｇ，可使睾酮被抑制于去势水平至少达１３周。肌内注射和皮下埋植的ｔｍａｘ分别为３～４ｈ和４ｈ，单次皮下注射３．７５ｍｇ，ｔｍａｘ为１～２ｄ。总血浆蛋白结合率为４３％～４９％，Ｖｄ为２７Ｌ。本品在体内遇水可分解，产生４种降解产物，经肾排泄。单次皮下注射２８ｈ后，原形及代谢物的尿排泄率分别为２．９％、１．５％。

【作用与用途】本品是促黄体生成激素释放激素（ＬＨ－ＲＨ）的九肽类似物，仅在初次给药后的初期，短时促进黄体生成激素（ＬＨ）和睾丸素的分泌，其后主要是由垂体反应性降低而抑制ＬＨ和睾丸素的分泌，导致前列腺缩小。用于子宫内膜异位症；伴有月经过多、下腹痛、腰痛及贫血等的子宫肌瘤；闭经前乳腺癌，且雌激素受体阳性；前列腺癌；中枢性性早熟症。

【用法与用量】皮下注射：①子宫内膜异位症或子宫肌瘤，３．７５ｍｇ／次，每４周一次。初次给药应从月经周期的１～５ｄ开始。②前列腺癌、闭经前乳腺癌，３．７５ｍｇ／次，每４周一次。③中枢性性早熟症，一次３０μｇ／ｋｇ，根据患者症状可增量至９０μｇ／ｋｇ，每４周一次。

【不良反应】

１．肝脏损害可见ＬＤＨ、ＡＳＴ、ＡＬＴ等上升。

２．内分泌系统反应见发热、发汗、性欲减退、阳痿、男性女性化乳房、睾丸萎缩。

３．胃肠道反应有恶心、呕吐、食欲不振。

４．过敏反应如皮疹、瘙痒等。

５．泌尿系统反应如尿频、尿潴留、血尿、排尿障碍。

６．骨骼肌肉系统反应见肩、腰和四肢疼痛，步行困难。

７．循环系统反应见心电图异常。

８．其他尚有发冷、体重增加、知觉异常、耳鸣、听力衰退等。

【制剂与规格】微囊注射剂：３．７５ｍｇ。

【注意事项】

１．用本品初期，可能出现骨疼痛暂时性加剧反应，也可能出现尿潴留和脊髓压迫。

２．对本品过敏者禁用。肾功能障碍者和老年患者慎用。

３．皮下注射时要注意，用粗针头，注射部位为上臂部、腹部、臀部皮下处；不要固定在一个部位注射，针头一定不要进入血管。用药后，患者不要搓揉注射部位。

曲普瑞林Ｔｒｉｐｔｏｒｅｌｉｎ

其他名称：垂普托雷林，达必佳（Ｄｅｃａｐｅｐｔｙｌ），达菲林（Ｄｉｐｈｅｒｅｌｉｎｅ）。

【药代动力学】皮下给药能迅速吸收，经１５ｍｉｎ血浓度达峰值，１ｈ达最大效应，ｔ１／２为１２ｈ。

【作用与用途】本品是合成天然促性腺激素释放激素的十肽同类物，使用初期在短期内引起垂体促性腺激素分泌增高，继而通过对垂体促性腺素的抑制达到控制睾丸和卵巢的功能。还有另一种作用机制，即通过对周围ＧｎＲＨ受体去敏感引起直接的性腺效应。本品用于前列腺癌，也用于子宫内膜异位症及儿童真性性成熟的治疗。

【用法与用量】肌内注射：前列腺癌，每４周注射３．７５ｍｇ；性早熟，按体重每４周注射一次，５０μｇ／ｋｇ；子宫内膜异位症，应在月经周期的前５日开始，注射３．７５ｍｇ，以后每４周注射一次，持续４～６个月。

【不良反应】同亮丙瑞林。

【制剂与规格】粉针剂：３．７５ｍｇ。

【注意事项】同亮丙瑞林。

【药物相互作用】不能与升高催乳素浓度的药物同时使用，因为此类药物能降低垂体中的ＧｎＲＨ受体水平。

戈舍瑞林Ｇｏｓｅｒｅｌｉｎ

其他名称：诺雷德（Ｚｏｌａｄｅｘ）。

【药代动力学】本品具有几乎完全的生物利用度，每４周用药１次，在无组织蓄积的情况下保持有效的血药浓度。与血浆蛋白的结合能力较弱。在肾功能正常情况下ｔ１／２为２～４ｈ，肾功能不全者其ｔ１／２将会增加，此改变在每月一次的治疗中影响很小，故不需要调整剂量。在肝功能不全的患者中其药代动力学无明显变化。

【作用与用途】本品是促黄体生成素释放激素的一种类似物，作用同亮丙瑞林。适用于：①可用激素治疗的前列腺癌。②可用激素治疗的绝经前期及绝经期妇女的乳腺癌。③子宫内膜异位症，缓解症状包括减轻疼痛并减少子宫内膜损伤的大小和数目。④在刮宫术或内膜切除术之前，使用本品使子宫内膜变薄。⑤子宫肌瘤，术前与补铁药合用可使患有贫血的肌瘤患者的贫血状况得到改善。

【用法与用量】腹部皮下注射：３．６ｍｇ，每２８ｄ一次。子宫内膜异位症的治疗不应超过６个月。用于使子宫内膜变薄，每隔４周注射３．６ｍｇ，共注射２次。手术在第２次注射后２周内进行。对由于子宫肌瘤导致贫血的妇女，术前３个月内给予３．６ｍｇ及补铁治疗。

【不良反应】同亮丙瑞林。

【制剂与规格】缓释植入剂：３．６ｍｇ。

【注意事项】同亮丙瑞林。

丙氨瑞林Ａｌａｒｅｌｉｎ

其他名称：阿拉瑞林。

【药代动力学】大鼠肌内注射后吸收迅速，２０ｍｉｎ左右血药浓度达到峰值，血药浓度下降符合二室模型。肌内注射时ｔ１／２α约为０．２ｈ，ｔ１／２β约为１．８ｈ。静脉给药时ｔ１／２α为０．０８ｈ，ｔ１／２β约为１．２ｈ。其生物利用度可达８０％左右。血浆蛋白结合率为２７％～３５％，组织分布中以肾脏最高，其次是肝脏、性腺和垂体。药物可从胆汁分泌，２４ｈ内在体内完全代谢分解，并全部从尿和粪中排出，其中８０％由尿中排出。

【作用与用途】本品为人工合成的促性腺激素释放激素（ＧｎＲＨ）的九肽类似物，作用同亮丙瑞林。

【用法与用量】皮下或肌内注射：月经来潮的第１～２日开始治疗，１５０μｇ／次，１次／ｄ，或遵医嘱。用于子宫内膜异位症，３～６个月为１个疗程。

【不良反应】同亮丙瑞林。

【制剂与规格】粉针剂：０．１５ｍｇ。

【注意事项】

１．除因子宫内膜异位症引起的不孕症患者可采用突然停药外，其余患者均需采用逐步撤药的方法。

２．用药期间如出现淋漓出血，可咨询医生，调整剂量至２００μｇ。疗程一般不超过６个月，以防发生骨质丢失。

戈那瑞林Ｇｏｎａｄｏｒｅｌｉｎ

其他名称：高乐肽，促黄体生成素释放激素，ＬＲＨ。

【药代动力学】静脉注射后半衰期初始相为２～１０ｍｉｎ，终末相为１０～４０ｍｉｎ，作用时间维持３～５ｈ，在血浆中很快代谢为无活性的片段，经尿排出。

【作用与用途】本品为ＬＨ－ＲＨ受体拮抗剂。ＬＨ－ＲＨ由下丘脑分泌，与垂体的ＬＨ－ＲＨ受体结合生成并释放ＬＨ和ＦＳＨ。应用ＬＨ－ＲＨ受体拮抗剂后，ＬＨ－ＲＨ受体拮抗剂竞争结合垂体ＬＨ－ＲＨ的大部分受体，从而使ＬＨ、ＦＳＨ的生成和释放呈一过性增强，但这种刺激的持续，会导致受体的吞噬、分解增多，受体数减少，垂体细胞的反应下降，ＬＨ和ＦＳＨ的分泌能力降低，因而抑制卵巢雌激素的生成。本品通过这种负反馈作用来抑制垂体功能，从而起治疗作用。对前列腺癌的作用是因为ＬＨ、ＬＨ－ＲＨ减少，使睾丸素浓度下降到去势水平所致。主要用于前列腺癌。

【用法与用量】皮下注射：开始０．５ｍｇ／次，每周１次，而后０．１ｍｇ／次，１次／ｄ。

【不良反应】

１．注射部位瘙痒、疼痛或肿胀及全身性或局部性过敏、腹部或胃部不适。

２．骨质疏松。

３．血栓性静脉炎及性欲减退等。

【制剂与规格】注射液：１００μｇ（１ｍＬ）、５００μｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】治疗的第１周内可见肿瘤症状加剧，约有１０％的病例骨痛加剧及排尿困难等，严重者甚至造成尿道梗阻。如有脑转移者，问题更为严重，为了防止肿瘤症状加剧，可加用氟他胺或醋酸环丙孕酮。

六、肾上腺皮质激素类药物

（一）肾上腺皮质激素

泼尼松Ｐｒｅｄｎｉｓｏｎｅ

其他名称：去氢可的松，强的松，ＰＤＮ。

【药代动力学】本品需在肝内将１１位酮基还原为羟基后显药理活性，ｔ１／２为６０ｍｉｎ。体内分布以肝中含量最高，其他依次为血浆、脑脊液、胸水、腹水、肾。在血中本品大部分与血浆蛋白结合。代谢后以游离型和结合型的代谢物自尿中排出，部分以原形排出，小部分可经乳汁排出。

【作用与用途】本品为细胞周期非特异性药物，用于急性淋巴细胞白血病、慢性淋巴细胞白血病、多发性骨髓瘤、恶性淋巴瘤。

【用法与用量】口服：６０～８０ｍｇ／ｄ，症状缓解后减量。

【不良反应】

１．消化性溃疡。

２．血红蛋白、红细胞及中性粒细胞增加。

３．可产生水肿、心力衰竭及高血压、致肌张力减弱的钾丢失，可出现脂肪在躯干及面部的堆积。

４．骨质疏松，皮肤脂肪丧失所致的薄纸样皮，可增加人体对细菌的易患性，体重增加，儿童生长迟缓或停止，以及垂体肾上腺抑制。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】应用本品应严格掌握适应证，避免不良反应和并发症出现。

（二）抗皮质激素药

米托坦Ｍｉｔｏｔａｎｅ

其他名称：邻氯苯对氯苯二氯乙烷，解腺瘤，曼托坦。

【药代动力学】口服约４０％由胃肠道吸收，其余６０％以原形随粪便排出。给药５～１０ｇ／ｄ，血药浓度可达１０～９０ｍｇ／Ｌ，代谢物浓度可达３０～５０ｍｇ／Ｌ。本品脂溶性高，主要贮存于脂肪中。从尿中排出的水溶性代谢物约占给药量的２５％。

【作用与用途】本品可选择地直接作用于肾上腺皮质的束状带，使肾上腺细胞萎缩和坏死，并影响皮质激素和肾上腺素代谢，抑制皮质激素作用。用于治疗不能进行手术治疗的功能性和非功能性肾上腺皮质癌。

【用法与用量】口服：８～１０ｇ／ｄ，分３～４次服用。显效后改为２～４ｇ／ｄ，疗程４～８周。

【不良反应】

１．食欲不振、恶心、呕吐、腹泻、头昏、嗜睡、眩晕等。

２．偶见视力障碍、复视、晶状体混浊、血尿、蛋白尿、膀胱炎、高血压、直立性低血压、面部潮红等。

【制剂与规格】片剂：５００ｍｇ。

【注意事项】１．对本品过敏者禁用。２．当患者出现肾上腺皮质功能不全时，应给予补充皮质激素类药物。


第六节 生物反应调节剂

一、增强巨噬细胞吞噬功能的药物

溶链菌制剂Ｐｉｃｉｂａｎｉｌ

其他名称：溶血性链球菌制剂，溶链菌，沙培林（Ｓａｐｙｌｉｎ）。

【作用与用途】本品为溶血性链球菌Ａ组３型（Ｓｔｒｅｐｔｏｃｏｃｃｕｓｐｙｇｅｎｅｓ，ｔｙｐｅ３ｇｒｏｕｐＡ）低毒变异株Ｓｕ株冷冻干燥的菌体制剂，是一种非特异性的免疫增强剂。其免疫作用在于活化Ｔ细胞、ＮＫ细胞，增强吞噬细胞的吞噬作用及淋巴细胞杀伤力等。对机体的免疫功能有多方面的促进作用：能提高原淋巴细胞转化率，并增强迟发型皮肤反应，也见ＩｇＧ、ＩｇＭ略有上升；能促进各种淋巴因子的分泌，还可促进巨噬细胞的吞噬功能。与化疗药物合用于治疗时，可预防网状内皮系统功能降低，临床应用中可使白细胞数增加。本品对肿瘤细胞有溶解作用，也能抑制其增殖，其作用机制主要是抑制ＲＮＡ和ＤＮＡ的合成。适用于消化道癌（胃癌、肝癌、胆管癌、结肠癌、直肠癌）、头颈部癌、甲状腺癌、肺癌等恶性肿瘤，做辅助治疗之用。

【用法与用量】

１．肌内注射或皮下注射一般开始时０．２～０．５ＫＥ，每日或隔日１次，每３～５ｄ增量１次，渐增至１～５ＫＥ／ｄ。维持量为每次１～５ＫＥ，每周１～３次。

２．静脉注射、静脉滴注开始时０．２～１ＫＥ／次，每周２～３次，视患者情况酌情增减，增量时可渐增至１～３ＫＥ／次，每周２～３次。

３．肿瘤内、肿瘤周围或浆膜腔内注射一般５～１０ＫＥ／次，溶入生理盐水后注入，每日或数日１次。

【不良反应】

１．常见发热反应和注射部位疼痛，尚见有食欲减退、恶心、呕吐、倦怠、头痛、关节痛及轻度贫血等症状。

２．大量静脉注射可见恶寒、战栗，继而高热，应予解热药做对症处理或停止用药。

３．偶尔出现血中碱性磷酸酶、氨基转移酶升高，应停药。

４．由于含有青霉素，偶尔也可引起过敏性休克。应充分观察，若见有不适、口内异常感、眩晕、耳鸣等症状应立即停药。最好于注射前进行皮试。

【制剂与规格】注射剂：０．２ＫＥ、０．５ＫＥ、１ＫＥ、５ＫＥ。

【注意事项】

１．溶解后的注射液应及时使用。

２．大剂量长期用药可能产生溶血性链球菌感染时所致的心肾损伤，有心肾疾病者慎用。

３．过敏体质患者及孕妇慎用。

卡介苗ＢａｃｉｌｌｕｓＣａｌｍｅｔｔｅ－ＧｕｅｒｉｎＶａｃｃｉｎｅ

其他名称：结核活菌苗，ＢＣＧ。

【作用与用途】本品是由减毒牛型结核杆菌悬浮液制成的活菌苗，具有增强巨噬细胞活性，加强巨噬细胞杀灭肿瘤细胞的能力，活化Ｔ淋巴细胞，增强机体细胞免疫的功能。用于治疗恶性黑色素瘤、成人急性粒细胞白血病、肺鳞癌等。死卡介苗还可用于小儿哮喘、慢性支气管炎的治疗，以及小儿感冒的预防和成人慢性支气管炎的防治。

【用法与用量】

１．皮肤划痕接种在四肢皮肤上纵横划痕各１０条，向划痕处置１～２ｍＬ卡介苗（７５ｍｇ活菌／ｍＬ），每周１～２次，１０～２０次为１个疗程。

２．皮内针刺用注射器做２０点、４０点或６０点针刺接种卡介苗于四肢。

３．瘤内注射０．０５～０．１５ｍＬ注入肿瘤结节内。

４．口服每周７５～１５０ｍｇ，服１～２次，１个月后改为每周或每２周１次，第３个月后改为每月１次，直至１年以上。

５．胸腔内注射应用于肺癌术后，在术后３～５ｄ由胸腔引流管注入卡介苗１０７活菌。

【不良反应】

１．接种部位红肿，多在１～２个月后消失，少数人可化脓形成溃疡，迁延数月甚至１年，划痕法反应较轻。

２．重复应用可引起红斑，严重者发生剥脱性皮炎等过敏反应。反复瘤内注射，偶见肉芽肿性肝炎和过敏性休克样反应，甚至死亡。

３．出现乏力、发热、盗汗、体重减轻等症状。

４．免疫力严重低下者可见淋巴结炎，甚至播散性结核菌感染。

【制剂与规格】注射液：７５ｍｇ菌体／２ｍＬ（活菌数１０７个／ｍＬ）。注射用卡介苗：６０ｍｇ活菌。卡介苗：注射液（供皮肤划痕用）：０．５ｍＬ、１ｍＬ。皮内注射用卡介苗：１ｍＬ、２ｍＬ。口服混悬液：１０ｍｇ／ｍＬ。

【注意事项】１．皮内注射时切不可注射到皮下，否则会引起严重深部脓肿，长期不愈。

２．活菌苗用时禁止日光暴晒。注射器要专用。

３．有活动性结核病的患者忌用，结核菌素反应强阳性的患者慎用。

４．瘤内注射、胸腔注射及皮肤划痕均可引起全身反应（如发热）。

５．死卡介苗（含菌体７５ｍｇ／ｍＬ）皮下划痕法接种适用于防治慢性支气管炎、易感冒者。

聚肌苷酸－聚胞苷酸ＰｏｌｙａｄｅｎｉｌｉｃＡｃｉｄａｎｄＰｏｌｙｕｒｉｄｙｌｉｃＡｃｉｄ

其他名称：聚肌胞，ＰｏｌｙＩ∶Ｃ，聚肌胞苷酸（Ｐｏｌｙｉｎｏｓｉｎｉｃａｃｉｄ）。

【药代动力学】肌内注射后１０～２０ｍｉｎ血药浓度达高峰，代谢产物主要从尿液中排出。

【作用与用途】本品由多分子核苷酸组合而成，在体内能诱发干扰素，对多种病毒引起的疾病有较好的疗效，并能增强抗体形成和刺激巨噬细胞吞噬作用。用于慢性病毒性肝炎、疱疹、水痘、病毒性红斑、扁平苔癣、扁平疣、寻常疣、复发性口疮、病毒性角膜炎，也适用于慢性乙型肝炎、流行性出血热、流行性乙型脑炎、带状疱疹、各种癣类和呼吸道感染。

【用法与用量】

１．肌内注射２～４ｍｇ，每３ｄ一次。

２．静脉注射１０ｍｇ，每周２次，数月至６个月为１个疗程。

【不良反应】偶有发热反应，个别人有乏力、口干、头晕、恶心等。

【制剂与规格】注射：１ｍｇ（１ｍＬ）、２ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．如出现过敏反应，应立即停药。

２．注射后产生发热者，如２ｄ后不能自行消失，应立即停药。

３．孕妇禁用。

短棒状杆菌制剂ＣｏｒｙｎｅｂａｃｔｅｒｉｕｍＰａｒｖｕｍＰｒｅｐａｒａｔｉｏｎ

其他名称：短棒菌苗，可化舒，短小棒状杆菌，短小棒状杆菌菌苗。

【作用与用途】本品为非特异性免疫增强剂。用于治疗黑色素瘤、乳腺癌及肺小细胞型未分化癌。胸、腹腔注射对癌性胸腹水有治疗作用。

【用法与用量】

１．皮内注射每点０．５ｍｇ，注射在淋巴结引流区内。８～１２点，两点相距１～２ｃｍ，每周１～２次。

２．皮下注射或肌内注射３．５～４ｍｇ／次，加等量２％利多卡因溶液减轻疼痛，每周２次。

３．静脉滴注４～１０ｍｇ加２５０～５００ｍＬ生理盐水或５％葡萄糖注射液，１～４ｈ滴完。一般２～４周为１个疗程，如有效也可长期应用。

【不良反应】主要有寒战、发热、氨基转移酶升高、血压波动、局部疼痛等。

【制剂与规格】注射液：１ｍＬ（含死菌７ｍｇ）、５ｍＬ（含死菌３５ｍｇ）。

【注意事项】

１．静脉滴注本品前给予氢化可的松１００ｍｇ，可减轻不良反应。

２．４℃以下保存。

替洛隆Ｔｉｌｏｒｏｎｅ

其他名称：泰洛龙，乙氨芴酮，ＤＥＡＦ。

【作用与用途】本品为一种广谱抗病毒药物，对多种动物肿瘤有明显抑制作用，是一个低分子干扰素诱导剂。用药后，残留于肺者较多，可能由于肺内吞噬细胞吞噬后，细胞质所形成的泡沫可阻止粉尘对细胞的毒性作用，从而抑制肺纤维化作用。可用于硅沉着病，也作为肿瘤辅助治疗剂，对恶性黑色素瘤、皮肤转移癌、胃癌有效。

【用法与用量】口服：０．５ｇ／ｄ，可连服７～１０ｄ，一般不超过每日１０ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】本品毒性较低，不抑制造血功能，对肝肾功能亦无影响，但可引起恶心、呕吐、腹泻、乏力、眩晕、头痛、嗜睡或失眠等。

【制剂与规格】胶囊剂：０．３ｇ、０．５ｇ。

【注意事项】剂量过大时对心脏可有一定毒性。

马兜铃酸ＡｒｉｓｔｏｌｏｃｈｉｃＡｃｉｄ

其他名称：增噬力酸，木通甲素，Ｔａｒｄｏｌｙｔ。

【作用与用途】本品为抗肿瘤辅助药，能增强巨噬细胞的吞噬功能，可提高机体的抗菌能力及细胞免疫功能，同时还有升高白细胞作用。本品作用迅速、毒性低，与抗生素、磺胺药合用，可迅速控制感染，加速痊愈；与抗肿瘤化学药品合用，可提高肿瘤患者的机体免疫功能。用于肿瘤患者机体免疫力下降，肿瘤化学治疗时引起的白细胞减少。

【用法与用量】口服：０．１５～０．３ｍｇ／次，３次／ｄ，或早晨顿服０．４５～０．９ｍｇ。

【不良反应】服用本品未发现明显的不良反应。

【制剂与规格】片剂：０．１５ｍｇ。

【注意事项】本品宜饭前服用，用药期间应定期检查血常规。

胞必佳ＬｙｏｐｈｉｘｅｄＮｏｃａｒｄｉａＲｕｂｒａ－ＣｅｌｌＷａｌｌＳｋｅｌｅｌｏｎ

其他名称：红色诺卡氏菌细胞壁骨架，Ｎ－ＣＷＳ。

【作用与用途】本品能增强体内巨噬细胞和自然杀伤细胞的免疫活力，具有抑制癌细胞、防止肿瘤复发的功能，能显著延长带瘤动物的生存期。用于各种肿瘤引起的胸水、腹水的控制，也可用于肺癌、恶性黑色素瘤、膀胱癌、恶性淋巴瘤、晚期胃癌和食管癌的辅助治疗。

【用法与用量】

１．腔内注射恶性胸、腹水患者，可预先抽空胸腹水后注射。胸腔内注射，６００μｇ／次；腹腔内注射，８００μｇ／次，每周１～２次，共２～４次。

２．膀胱灌注膀胱癌术后，用本品膀胱保留灌注，８００μｇ／次，保留２ｈ，每周１次，连续５～６次后，改为每月１次，第２年改为２个月１次。

３．皮下注射适用于肺癌、恶性黑色素瘤、恶性淋巴瘤、晚期胃癌和食管癌患者术后的辅助治疗，２００～４００μｇ／次，每周１次，１个月为１个疗程；停药２周后，重复疗程或改为每月１次。

【不良反应】部分患者皮下注射时，有轻微的局部红肿，个别患者出现溃疡或轻度至中度发热。

【制剂与规格】冻干粉针剂：２００μｇ。

【注意事项】高热及有过敏反应患者慎用或在医生严密观察下使用。

假单胞菌制剂ＰｓｅｕｄｏｍｏｎａｓＰｒｅｐａｒａｔｉｏｎ

其他名称：ＰＶＩ，佳代胞。

【作用与用途】本品对免疫系统有促进作用，使巨噬细胞功能增强，并产生特异性抗体；还可诱导机体产生干扰素及肿瘤坏死因子，主要用于恶性胸腔积液的治疗。

【用法与用量】胸腔内注射：抽净胸水后，２～４ｍＬ本品加生理盐水１０～２０ｍＬ注入胸腔，改变体位，每周１次，连用２～３周。

【不良反应】发热、寒战，少数人有胸痛、轻度消化道反应，极少数人有过敏反应。

【制剂与规格】注射液：２ｍＬ，含灭活假单胞菌１．２×１０１０个。

【注意事项】

１．老年人慎用。

２．发热３８℃以上、冠心病、过敏体质、肝肾功能明显异常者禁用。

高聚金葡素ＨｉｇｈｌｙＡｇｇｌｕｔｉｎａｔｉｖｅＳｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｉｎ

【作用与用途】本品主要通过细胞免疫途径发挥对靶细胞的作用：激活Ｔ细胞作用于靶细胞；激活Ｔ细胞分泌细胞因子如白介素、干扰素、肿瘤坏死因子等直接和间接作用于靶细胞。本品具有增强ＮＫ细胞和ＬＡＫ细胞活性、升高外周血细胞作用，能修复损伤组织及细胞，保护肝肾功能。用于恶性肿瘤的辅助治疗，对癌性胸腹水有一定效果，也用于乙型肝炎的治疗。

【用法与用量】

１．肌内或局部注射１０００～２０００ＩＵ，１次／ｄ，１～３个月为１个疗程。

２．胸腹腔内注射４０００～６０００ＩＵ，每周２次。

【不良反应】少数患者体温略升高。

【制剂与规格】注射液：１０００ＩＵ。

【注意事项】同假单胞菌制剂。

重组人干扰素α－２ａＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＩｎｔｅｒｆｅｒｏｎα－２ａ

其他名称：罗扰素，Ｒｏｆｅｒｏｎ－Ａ，重组干扰素α－２ａ，基因工程干扰素α－２ａ，福慷泰，贝尔芬。

【药代动力学】健康人３６００万ＩＵ肌内注射，Ｃｍａｘ为１５００～２５８０ｐｇ／ｍＬ，平均ｔｍａｘ为３．８ｈ。皮下注射后，Ｃｍａｘ为１２５０～２３２０ｐｇ／ｍＬ，平均ｔｍａｘ为７．３ｈ。肌内注射后，吸收率为８０％。

【作用与用途】本品含有１６５种氨基酸和高纯度无菌蛋白质，具有天然干扰素α的多种活性，其抗病毒作用是通过在细胞内诱发抗病毒状态和调节免疫系统的效应，从而达到中和病毒或清除受病毒感染的细胞。本品抗肿瘤机制尚不明确，但能使人类肿瘤细胞ＤＮＡ、ＲＮＡ和蛋白合成减少并能抑制某些肿瘤细胞的增殖。适用于慢性活动性肝炎、丙型肝炎、尖锐湿疣、毛细胞白血病、慢性粒细胞白血病、皮肤Ｔ细胞淋巴瘤、多发性骨髓瘤、非霍奇金淋巴瘤、与骨髓增生有关的血小板增多、卡波西肉瘤、恶性黑色素瘤、肾细胞癌。

【用法与用量】皮下注射：１００万～６００万ＩＵ，３次／周或１次／ｄ。

【不良反应】头痛、发热、寒战、乏力、倦怠、肌痛、食欲减退、呕吐、白细胞和血小板减少、低血压、心律失常或心悸，也有嗜睡、脱发、体重减轻等。

【制剂与规格】冻干粉针剂：１００万ＩＵ、３００万ＩＵ、５００万ＩＵ、３０００万ＩＵ。

【注意事项】

１．有严重心、肝、肾疾病，癫痫，中枢神经系统功能不佳者禁用。

２．孕妇及哺乳期妇女慎用。

３．治疗中要监测血常规和肝肾功能。

【药物相互作用】

１．本品可能会通过降低肝内微粒体细胞色素Ｐ４５０酶的活性影响氧化代谢过程。有报道证实，开始使用重组人干扰素α－２ａ后，体内茶碱的清除率降低，以前或近期服用过的药物所产生的神经毒性、血液毒性及心脏毒性增加。

２．与具有中枢作用的药物合并使用时会产生相互作用。

重组人干扰素α－２ｂＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＩｎｔｅｒｆｅｒｏｎα－２ｂ

其他名称：干扰能，重组干扰素α－２ｂ，基因工程干扰素α－２ｂ，甘乐能，ＩｎｔｒｏｎＡ。

【药代动力学】皮下注射本品５００万ＩＵ／ｍ２和１０００万ＩＵ／ｍ２、肌内注射５００万ＩＵ／ｍ２后的药代动力学研究显示，皮下和肌内注射后的平均血清干扰素浓度可比静脉滴注时的血清干扰素浓度高，达峰值后迅速下降；静脉滴注后４ｈ不能测出血清干扰素浓度，且血清干扰素浓度下降速度比皮下或肌内注射的快，ｔ１／２为２ｈ左右。三种给药途径的尿内干扰素浓度都低于检测下限。

【作用与用途】本品在细胞表面与特殊的膜受体结合而发挥其细胞活性，此过程被认为是多种不同的细胞对干扰素的反应，包括：阻止受病毒感染细胞中病毒的复制，对裂殖细胞的抗增殖活性，对某些细胞的直接溶解活性，免疫调节活性，增强巨噬细胞的吞噬，增强自然杀伤细胞的毒性，某些激素样活性。适用于治疗多发性骨髓瘤、卡波西肉瘤、恶性黑

色素瘤、毛细胞白血病及喉乳头状瘤等。【用法与用量】

１．多发性骨髓瘤２００万ＩＵ皮下注射，隔日１次，可增至５００万～１０００

万ＩＵ。

２．卡波西肉瘤５０００万ＩＵ静脉注射，１次／ｄ，用５ｄ停９ｄ，然后重复给药。

３．恶性黑色素瘤１０００万ＩＵ皮下注射，隔日１次，共２个月。

４．毛细胞白血病２００万ＩＵ／次，隔日１次，皮下注射，６个月或６个月以上。

５．喉乳头状瘤３００万ＩＵ，隔日１次，皮下注射，６个月或６个月以上。

６．尖锐湿疣１００万ＩＵ可同时注射５个部位，直接注射到病变部位，隔日１次，共３周。

【不良反应】恶心、头痛、食欲不振、发热和疲劳、氨基转移酶升高、血小板降低，也可有呕吐、口干、腹泻、背痛、嗜睡、精神混乱、低血压等。

【制剂与规格】冻干粉针剂：３００万ＩＵ、５００万ＩＵ。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用。

２．有心肌梗死史、心律失常或晚期癌症患者慎用本品。

３．本品与安眠药或镇静药合用时须慎重。

【药物相互作用】

１．不宜与具心脏毒性的药物合用。

２．避免与安眠药、镇静药、麻醉药合用。

重组人干扰素α－１ｂＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＩｎｔｅｒｆｅｒｏｎα－１ｂ

其他名称：赛诺金。

【药代动力学】健康志愿者单次皮下注射本品６０μｇ，注射后３．９９ｈ血药浓度达最高峰，ｔ１／２α为１．８６ｈ，ｔ１／２β为４．５３ｈ。本品吸收后分布于各脏器，于注射局部含量最高，其次为肾、脾、肺、肝、心脏、脑及脂肪组织，然后在体内降解。尿、粪、胆汁中排泄较少。

【作用与用途】本品具有广谱的抗病毒、抗肿瘤及免疫调节功能。干扰素与细胞表面受体结合，诱导细胞产生多种抗病毒蛋白，从而抑制病毒在细胞内的复制；可通过调节免疫功能增强巨噬细胞、淋巴细胞对靶细胞的特异细胞毒作用，有效地遏制病毒侵袭和感染的发生；增强自然杀伤细胞活性，抑制肿瘤细胞生长，清除早期恶变细胞等。本品适用于治疗病毒性疾病和恶性肿瘤如慢性粒细胞白血病、黑色素瘤、淋巴瘤等。

【用法与用量】每支用灭菌注射用水１ｍＬ溶解，肌内或皮下注射。剂量和疗程如下：①慢性乙型肝炎：３０～５０μｇ／次，隔日１次，疗程４～６个月，可根据病情延长疗程至１年。②慢性丙型肝炎：３０～５０μｇ／次，隔日１次。治疗４～６个月，无效者停用，有效者可继续治疗至１２个月。急性丙型肝炎应早期使用本品治疗，可减少慢性化。③慢性粒细胞白血病：３０～５０μｇ／次，１次／ｄ。连续用药６个月以上。④毛细胞白血病：３０～５０μｇ／次，１次／ｄ。连续用药６个月以上。⑤尖锐湿疣：１０～３０μｇ／次或１０μｇ／次，疣体下局部注射，隔日１次，连续３周为１个疗程。肿瘤：视病情可延长疗程。

【不良反应】最常见的是发热、疲劳等反应；其他不良反应有头痛、肌痛、关节痛、食欲不振、恶心等；少数患者出现血细胞减少，停药后可恢复。

【制剂与规格】冻干粉针剂：１０μｇ（１０万ＩＵ）、２０μｇ（２０万ＩＵ）、３０μｇ（３０万ＩＵ）、５０μｇ（５０万ＩＵ）。

【注意事项】

１．已知对干扰素制品过敏者，有心绞痛、心肌梗死及其他严重心血管病史者，有其他严重疾病不能耐受本品的不良反应者，癫痫和其他中枢神经系统功能紊乱者禁忌使用。

２．在加入灭菌注射用水后稍加振摇，如有不能溶解的块状或絮状物，不可使用。

３．制品溶解后应一次用完，不得分次使用。

【药物相互作用】使用本品时应慎用安眠药及镇静药。

重组人干扰素γＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＩｎｔｅｒｆｅｒｏｎγ

其他名称：伽玛。

【药代动力学】本品肌内或皮下注射后被缓慢吸收达８９％以上，皮下注射的ｔ１／２为９．３５ｈ，皮下注射后的峰浓度出现在３．４ｈ以后，达３７．４ＩＵ／ｍｇ。

【作用与用途】干扰素γ具有较强的免疫调节功能，能增强抗原递呈细胞功能，加快免疫复合物的清除和提高吞噬异物功能，对淋巴细胞具有双向调节功能，能提高抗体依赖的细胞毒反应，增强某些免疫活性细胞的活化、增生和分泌对细胞外基质具有很强的抑制作用，并能抑制胶原合成，促进胶原降解。本品对类风湿关节炎患者的滑膜纤维母细胞有抑制作用，具有抑制肿瘤细胞增殖、抗病毒和增强机体免疫功能的作用。适用于恶性肿瘤、病毒感染、重症感染、自身免疫功能低下。

【用法与用量】肌内注射或皮下注射：１００万～３００万ＩＵ用注射用水溶解后使用。

【不良反应】常见的不良反应是发热，多数为低热（３８℃以下），但也有少数发热较高，发热时有头痛、肌肉痛、关节痛等流感样症状。其他不良反应有疲劳、食欲不振、恶心等。

【制剂与规格】粉针剂：１００万ＩＵ。

【注意事项】

１．心绞痛、心肌梗死、癫痫及其他神经系统疾病患者禁用。

２．充分溶解后用。

重组改构人肿瘤坏死因子ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＴｕｍｏｒＮｅｃ?ｒｏｓｉｓＦａｃｔｏｒ

其他名称：ｒｈＴＮＦα，纳科思。

【药代动力学】１２例肿瘤患者在５ｍｉｎ内静脉匀速注射不同剂量的本品，其中剂量为６×１０５ｕ／ｍ２的３名受试者在各时间点均未检测到血浆中的药物；在１×１０６ｕ／ｍ２剂量组的９名受试者测定结果显示，在给药５ｍｉｎ内血药浓度较高，但个体差异较大，血药浓度为０．４３３～１０．９１ｐｇ／ｍＬ。其后血药浓度下降迅速，个体差异同样较大，最短８ｍｉｎ后即检测不到血浆中的药物，最长８～９ｈ后仍可检测出微量的药物。

【作用与用途】本品是天然肿瘤坏死因子（ＴＮＦ）α经结构改造后得到的一种衍生物。天然ＴＮＦα是单核巨噬细胞分泌的细胞因子，其生物学功能复杂，至今尚不完全清楚，其中包括可以引起部分肿瘤血管出血性坏死，直接引起细胞死亡，调节免疫功能，诱导恶病质等。本品与天然ＴＮＦα具有相似的结构和抗肿瘤活性，但尚不清楚其与天然ＴＮＦα的生物学活性的一致性如何。本品与ＮＰ（长春瑞滨＋顺铂）、ＭＶＰ（丝裂霉素＋长春地辛＋顺铂）化疗方案联合，可试用于晚期非小细胞肺癌患者；与ＢＡＣＯＰ（博来霉素＋阿霉素＋环磷酰胺＋长春新碱＋泼尼松）化疗方案联合，可试用于晚期非霍奇金淋巴瘤患者。

【用法与用量】与上述化疗方案联合使用，每周的第３～７日用药，剂量为６０万～９０万ｕ／ｍ２，用生理盐水稀释至２０ｍＬ，５～８ｍｉｎ恒速静脉注射。

【不良反应】主要表现为发热、寒战。其他不良反应包括血压变化、乏力、头晕、头痛、关节酸痛、骨骼肌痛、恶心、呕吐、血细胞减少、肝功能异常等。

【制剂与规格】粉针剂：５０万ｕ、２００万ｕ。

【注意事项】

１．鉴于天然ＴＮＦ对不同肿瘤细胞的作用不同（对于部分肿瘤细胞具有促进生长的作用），而本品与天然ＴＮＦ具有结构和生物学功能的相似性，为保证本品治疗效果及避免不良后果，必须在上述适应证范围内谨慎应用本品。

２．过敏体质，有过敏史者慎用。

３．由于本品的某些潜在不良反应，因此，在使用本品期间应密切观察，如发现异常，应及时停药。

二、增强细胞免疫功能的药物

注射用胸腺肽α１Ｔｈｙｍｏｓｉｎα１ｆｏｒＩｎｊｅｃｔｉｏｎ

其他名称：日达仙（Ｚａｄａｘｉｎ），和日，迈普新，基泰。

【药代动力学】健康人单次皮下注射１．６ｍｇ，Ｃｍａｘ约为３７．５１ｎｇ／ｍＬ，ｔｍａｘ约为１．６７ｈ，ＡＵＣ约为１５２．１５ｎｇ／（ｍＬ·ｈ），ｔ１／２约为１．６５ｈ。

【作用与用途】本品通过刺激外周血液淋巴细胞丝裂原促进Ｔ淋巴细胞的成熟，增加抗原或丝裂原激活后Ｔ细胞分泌干扰素α、干扰素γ，以及白介素－２、白介素－３等淋巴因子水平，同时增加Ｔ细胞表面淋巴因子受体水平，还可通过对ＣＤ４细胞的激活，增强异体和自体的人类混合淋巴细胞反应，增加前ＮＫ细胞的聚集，而干扰素可使其细胞毒性增强，提高经刀豆蛋白Ａ激活后小鼠淋巴细胞白介素－２受体的表达水平，同时提高白介素－２的分泌水平，达到治疗乙型肝炎的目的。适用于慢性乙型肝炎，也可作为免疫损害病者的疫苗免疫应答增强剂。

【用法与用量】治疗慢性乙型肝炎的推荐剂量为１．６ｍｇ／次，每周２次，连续６个月。作为免疫损害病者的疫苗免疫应答增强剂剂量为１．６ｍｇ／次，每周２次，连续４周，第１针应在给疫苗后立即皮下注射。

【不良反应】可有注射部位不适。慢性乙肝患者接受本品治疗时，可能出现ＡＬＴ水平暂时波动至基础值２倍以上，此时通常应继续使用，除非有肝衰竭的症状和预兆出现。

【制剂与规格】粉针剂：１．６ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者和正在接受免疫抑制治疗的患者禁用。

２．孕妇、哺乳期妇女及儿童慎用。

【药物相互作用】

１．本品可与干扰素α联合使用，可提高免疫应答，与其他免疫药物联合使用时应慎重。

２．本品不得与任何药物混合注射。

胸腺肽Ｔｈｙｍｏｐｅｐｔｉｄｅｓ

其他名称：胸腺素（Ｔｈｙｍｏｓｉｎ），康司艾，迪美仙。

【作用与用途】本品可使骨髓产生的干细胞转变成Ｔ淋巴细胞，增强细胞免疫功能。用于胸腺发育不良症、系统性红斑狼疮、类风湿关节炎，也用于复发性口疮、麻风、重症感染、重症肝炎、慢性肝炎及恶性肿瘤患者。

【用法与用量】肌内注射：２～１０ｍｇ／次，每日或隔日１次。治疗胸腺发育不良症每日１ｍｇ／ｋｇ，症状改善后维持治疗，每周１ｍｇ／ｋｇ，做长期替代治疗。

【不良反应】发热，少数患者有荨麻疹、头昏等。

【制剂与规格】粉针剂：２０ｍｇ、５０ｍｇ。胶囊剂：５ｍｇ。

【注意事项】注射前或停药后再次注射时须做皮试。过敏者应及时停药。

重组人白细胞介素－２ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＩｎｔｅｒｌｅｕｋｉｎ－２

其他名称：白细胞介素－２，Ｔ细胞生长因子，ｒｈＩＬ－２，因特康，英特康欣，安捷素。

【药代动力学】本品在体内主要分布于肾脏、肝脏、脾脏和肺脏。肾脏是主要的代谢器官，肾组织细胞的组织蛋白酶Ｄ分解本品。血清中分布和消除半衰期分别为１３ｍｉｎ和８５ｍｉｎ左右。

【作用与用途】本品是一种淋巴因子，可使细胞毒性Ｔ细胞、自然杀伤细胞和淋巴因子活化的杀伤细胞增殖，并使其杀伤活性增强，还可以促进淋巴细胞分泌抗体和干扰素，具有抗病毒、抗肿瘤和增强机体免疫功能等作用。适用于肾细胞癌、恶性黑色素瘤、恶性淋巴瘤、肺癌、肝癌等恶性肿瘤的辅助治疗，也用于癌性胸腹水的治疗，对乙型肝炎、流行性感冒、麻风、结核、类风湿关节炎、红斑狼疮、干燥综合征等有效。

【用法与用量】

１．静脉滴注：用于肿瘤全身治疗，５０万～２００万ＩＵ，１次／ｄ，每周用５ｄ，４周为１个疗程。

２．胸腹腔注射５０万～２００万ＩＵ，１次／３～５ｄ，３～５次为１个疗程。

３．动脉插管注射５０万～２００万ＩＵ，每周２～３次，３周为１个疗程。

４．局部注射５０万～１００万ＩＵ，多点瘤体注射，３～５ｄ一次，４周为１个疗程。

５．皮下注射１０万～２０万ＩＵ，１～２次／ｄ，每周５ｄ，６周为１个疗程。

【不良反应】大剂量使用时，可出现寒战、发热、乏力、血压降低、水钠潴留等反应，停药后可缓解。如反应严重，应及时停药，并给予对症处理。

【制剂与规格】粉针剂：１０万ＩＵ、２０万ＩＵ、５０万ＩＵ、１００万ＩＵ、２００万ＩＵ。

【注意事项】患者对本品反应和耐受性有较大差异，因此，用药剂量应从小到大，并根据患者反应决定剂量的大小和疗程的长短。

转移因子ＴｒａｎｓｆｅｒＦａｃｔｏｒ

其他名称：ＴＦ。

【作用与用途】本品是从白细胞中提取的小分子肽类物质，可将细胞免疫活性转移给受体以提高细胞免疫功能。临床上用于治疗难以控制的病毒性或霉菌性细胞内感染，对恶性肿瘤可作为辅助治疗，对自身免疫性疾病也有一定作用。

【用法与用量】皮下注射：１ｕ／次，每周１～２次。１个月后改为每２周一次。对带状疱疹只需注射１次。

【制剂与规格】冻干粉针剂：１ｕ、２ｕ、４ｕ。１ｕ含（４～６）×１０９个白细胞的提取物。

【注意事项】

１．本品须在－２０℃以下保存。

２．各地产品白细胞含量不一样。

脾多肽／糖肽ＳｐｌｅｅｎＰｏｌｙｓａｃｃｈａｒｉｄｅ／Ｇｌｙｃｏｐｅｐｔｉｄｅ

其他名称：保尔佳（Ｐｏｌｙｅｒｇａ）。

【作用与用途】本品是从动物脾脏提取的一种活性肽类物质，可抑制糖酵解，刺激免疫系统，促使干扰素释放，增加Ｔ细胞活性，并刺激细胞分裂抑制素增加，提高机体免疫力及抗癌能力。适用于各种恶性肿瘤的治疗，也用于免疫缺陷性疾病及免疫力低下疾病的治疗。

【用法与用量】

１．冲击疗法１ｍＬ／ｄ，或隔日１次，每次２ｍＬ，肌内注射，同时口服片剂１００ｍｇ，３次／ｄ。

２．一般疗法１ｍＬ／次，肌内注射，每周３次，同时口服片剂１００ｍｇ，３次／ｄ。

３．维持疗法每周１ｍＬ，肌内注射，同时服用片剂１００ｍｇ，３次／ｄ；或单独使用片剂。

【制剂与规格】注射液：３０μｇ。片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．起效时间为２～４周，１２周为１个疗程。

２．孕妇禁用。

小牛脾提取物注射液ＣａｌｆＳｐｌｅｅｎＥｘｔｒｕｃｔｉｖｅＩｎｊｅｃｔｉｏｎ

其他名称：斯普林。

【作用与用途】本品与保尔佳作用相同。用于肿瘤的辅助治疗，有维持血常规、增进食欲等作用。对慢性肝炎有改善肝功能的作用；对再生障碍性贫血、原发性血小板减少症及放射线引起的白细胞减少症有一定的疗效。

【用法与用量】

１．肌内注射２～４ｍＬ／次，１～２次／ｄ。

２．静脉滴注１０ｍＬ／次加入生理盐水或５％葡萄糖注射液５００ｍＬ中缓慢滴入。

【制剂与规格】注射液：１２０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】本品为生物制剂，长期高温条件下保存能使本品变混浊或沉淀，不宜使用。

甘露聚糖肽Ｍａｎｎａｔｉｄｅ

其他名称：多抗甲素（ＰｏｌｙａｃｔｉｎＡ）。

【药代动力学】本品吸收快而完全，吸收后可被机体利用并参与机体的代谢活动。

【作用与用途】本品为α２溶血性链球菌３３＃菌株绛深层提炼而成的具免疫活性的α－甘露聚糖肽类物质，对Ｓ１８０肉瘤有抑制作用，抑制小鼠艾氏腹水癌ＤＮＡ合成，增加小鼠腹网状内皮系统的吞噬能力及淋巴细胞转化功能，促胸腺淋巴细胞代谢，拮抗ＣＴＸ对机体的免疫抑制作用。用作免疫增强剂。具有增强机体免疫功能和激活吞噬细胞、升高外周白细胞的作用；能提高骨髓造血功能和机体应激能力。适用于免疫功能低下性疾病、各种原因引起的白细胞减少症、再生障碍性贫血、呼吸道反复感染、感染性关节炎，并可用于肿瘤放疗后的辅助治疗。

【用法与用量】口服：成人１０ｍｇ，２次／ｄ，１个月为１个疗程，儿童酌减。

【不良反应】无明显不良反应。

【制剂与规格】口服液：１０ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】过敏性体质者慎用。

人肝核糖核酸ＨｕｍａｎＬｉｖｅｒＲＮＡ

【作用与用途】本品能促进蛋白质合成，诱生干扰素，提高机体细胞免疫功能，促进肝组织损伤的修复，抑制甲胎蛋白合成及癌细胞的活动。主要用于甲型肝炎、肝硬化、肝癌。

【用法与用量】２ｍｇ加生理盐水２ｍＬ注入腋窝下淋巴丰富处或皮下注射。癌症：３ｍｇ／次，肌内注射，每周２次。

【不良反应】可能出现荨麻疹、头晕、恶心、脉速、发热等反应。

【制剂与规格】粉针剂：１ｍｇ。

【注意事项】

１．注射部位可能产生直径为１～１０ｃｍ的红肿疼痛范围，持续１～３ｄ，红肿直径在１０ｃｍ以上者应停止使用。

２．本品可使用１～２个疗程，使用２个疗程无明显疗效者应改用其他疗法。

３．本品溶解后出现混浊不宜使用。

【药物相互作用】应避免同时与免疫抑制剂并用。

抗乙肝免疫核糖核酸ＩｍｍｕｎｏｇｌｏｂｕｌｉｎＲｉｂｏｎｕｃｌｅｉｃａｃｉｄｏｆＡｎｔｉ－ｈｅｐａｔｉｔｉｓ

【作用与用途】具有提高机体细胞免疫功能及诱导干扰素的作用。有使乙肝抗原转阴、促进乙肝抗体形成之功效。用于治疗乙肝病毒携带者、慢性活动性肝炎、慢性迁延性肝炎及肝硬化。

【用法与用量】肌内注射：２～４ｍｇ／次，每周２～３次。

【不良反应】可引起过敏反应，多数患者可有轻度发热、乏力及头痛，注射局部可引起疼痛、红肿，甚至硬块。严重者应停用。

【制剂与规格】粉针剂：１ｍｇ、２ｍｇ、４ｍｇ。

【注意事项】当药品性状发生改变时禁止使用。

【药物相互作用】应避免同时与免疫抑制剂并用。

免疫活性肽Ｉｍｍｕｎｏｐｅｐｔｉｄｅｓ

【作用与用途】本品是一种具有双向免疫调节功能的生物制剂，可增强吞噬细胞的吞噬功能，提高巨噬细胞处理抗原的能力，促进细胞游走，抑制肿瘤细胞生长，对肿瘤细胞无直接的细胞毒性，但能增强巨噬细胞、ＮＫ细胞的细胞毒性和脾细胞依赖抗体的细胞毒性。用于肝癌等多种恶性肿瘤及自身免疫疾病、感染性疾病等。

【用法与用量】肌内注射：１０～２０ｍｇ／次，１次／ｄ，连用２周为１个疗程。也可做皮内、皮下注射，但应选取距离淋巴结群较近的部位。另外，还可做静脉注射和瘤内注射。

【不良反应】注射局部可因溶液高渗引起一时性胀痛，个别病例出现轻度风疹样皮疹、皮肤瘙痒、低热。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ。

【注意事项】－２０℃下保存，３年不失活，置室温解冻复溶后即可注射。

猪苓多糖ＧｒｉｆｏｌａＰｏｌｙｓａｃｃｈａｒｉｄｅ

其他名称：７５７注射液。

【作用与用途】本品是从中药猪苓中提取的多糖类物质。实验研究表明本品无细胞毒作用，但有抗癌和免疫增强作用，主要是提高机体的细胞免疫功能。正常人连续给药１０ｄ，可见淋巴细胞转化率显著上升。临床用于肺癌，可见巨噬细胞功能明显增强；用于白血病患者，可减少出血和感染，并减轻化疗不良反应，延长患者生存；也可用于肝癌、鼻咽癌、食管癌和子宫颈癌等。

【用法与用量】

１．肌内注射４０ｍｇ／次，１次／ｄ。

２．口服２ｇ／次，３次／ｄ。

【不良反应】无明显不良反应。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ、０．５ｇ。注射液：２０ｍｇ、４０ｍｇ。

硒酸酯多糖Ｋａｐｐａ－Ｓｅｌｅｎｏｃａｒｒａｇｅｅｎａｎ

其他名称：ｋ－硒卡拉胶。

【作用与用途】本品是一种由微量元素硒与天然产物硫酸酯多糖通过化学合成而形成的含硒生物活性多糖，能帮助构建谷胱甘肽过氧化物酶的活性中心，分解体内过氧化物，保护和稳定细胞膜，防止细胞膜变性；能刺激免疫球蛋白（ＩｇＧ、ＩｇＭ）的产生，促进Ｔ淋巴细胞的增殖，增强机体对疾病的抵抗力，并且具有双向免疫调节功能。对肿瘤、心血管疾病、肝炎、糖尿病等疾病有预防和辅助治疗作用，并可减轻化疗药物对肿瘤患者的不良反应。

【用法与用量】口服：５０μｇ／ｄ，３个月为１个疗程。

【制剂与规格】胶囊剂：５０μｇ。

【注意事项】密封，置干燥阴凉处保存。

香菇多糖Ｌｅｎｔｉｎａｎ

其他名称：天地欣。

【作用与用途】本品无直接细胞毒作用，通过宿主发挥抗肿瘤作用。用于恶性肿瘤的辅助治疗。

【用法与用量】静脉滴注：每周２ｍｇ，或每周２次，１ｍｇ／次，溶于生理盐水或５％葡萄糖注射液中静脉滴注。

【不良反应】少数患者有头晕、胸闷、面部潮红。

【制剂与规格】注射剂：１ｍｇ。

【注意事项】

１．本品应避免与维生素Ａ制剂混用。

２．可能发生过敏反应。

云芝多糖Ｃｏｒｉｏｌａｎ

其他名称：蛋白多糖。

【作用与用途】本品能增强网状内皮系统（ＲＥＳ）功能。可使小鼠诱生血清干扰素浓度增高，中性白细胞吞噬活性增强；可促使绵羊红细胞（ＳＲＢＣ）单次免疫所致６１５小鼠特异性溶血素抗体的生成；可拮抗环磷酰胺、甲氨蝶呤、５－ＦＵ、丝裂霉素Ｃ等所致细胞免疫强烈抑制，使细胞免疫功能改善。对于Ｄ－氨基半乳糖、四氯化碳所致大鼠和小鼠急性肝损伤，本品能显著抑制ＡＬＴ的升高，避免肝细胞灶性坏死。本品能使小鼠腹腔巨噬细胞对艾氏腹水癌细胞杀死率达４１％～５４％，增强抗癌药物的作用，还能通过降低转化生长因子ＴＧＦ－β１的水平，有效抑制肿瘤血管生成和移植性乳腺癌生长。本品能强烈地激活机体本身防御免疫系统，具有继发性的非特异性抗感染和抗休克作用。用于慢性乙型肝炎，也可用于肝癌、胃癌、肠癌、肺癌及乳腺癌和其他肝病的辅助治疗，还可用于老年人免疫功能低下，改善头晕、乏力症状。

【用法与用量】口服：１～２粒／次，３次／ｄ。

【不良反应】少数患者有头晕、胸闷。

【制剂与规格】胶囊剂：０．５ｇ。

【注意事项】糖尿病患者慎用或遵医嘱。

左旋咪唑Ｌｅｖａｍｉｓｏｌｅ

其他名称：左咪唑。

【药代动力学】口服后迅速吸收，服用１５０ｍｇ后２ｈ内血药浓度达峰值（５００ｍｇ／ｍＬ），ｔ１／２为４ｈ。在肝内代谢，本品及其代谢产物可自尿（大部分）、粪和呼吸道排出，乳汁中亦可测得。

【作用与用途】本品原为广谱驱虫药，近年来发现对免疫功能有调节作用。用于各种恶性肿瘤手术、放疗、化疗后的辅助治疗，也可用于自体免疫性疾病如风湿性关节炎、红斑狼疮及慢性感染，对顽固性支气管哮喘有较好的疗效。

【用法与用量】口服：①恶性肿瘤，１５０～２５０ｍｇ／ｄ，连服３ｄ，休息１１ｄ再进行下一个疗程。②类风湿关节炎，５０ｍｇ／次，２～３次／ｄ。③支气管哮喘，５０ｍｇ，３次／ｄ，连服３ｄ，停药７ｄ，６个月为１个疗程。

【不良反应】

１．偶有头晕、恶心、呕吐、腹痛、食欲不振、发热、嗜睡、乏力、皮疹等，停药后自行缓解。

２．个别患者有白细胞减少、剥脱性皮炎及肝功能损伤。

【制剂与规格】片剂：１５ｍｇ、２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】肝肾功能不全、肝炎活动期、妊娠早期或原有血吸虫病者禁用。

【药物相互作用】不宜与四氯乙烯合用，以免增加其毒性。


第七节 抗肿瘤中药

榄香烯乳注射液ＥｌｅｍｅｎｅＩｎｊｅｃｔｉｏｎ

【药代动力学】静脉注射ＬＤ５０为（２７０．０７±１８．９３）ｍｇ／ｋｇ，口服ＬＤ５０大于５ｇ／ｋｇ。血浆中药物的动态变化呈二室模型，药物自血浆中消除较快，且呈线性动力学，在各组织中药物浓度降低速度较慢。静脉注射本品１５ｍｉｎ后，药物在脑、心、肺、肾、脾、脂肪和肝中含量较多。腹腔注射后，药物在脂肪组织含量最高。口服吸收差。该药自尿、粪、胆汁中的排出量很小，从呼吸道排出及体内生物转化是其重要消除途径。平均血浆蛋白结合率为９７．７％。

【作用与用途】榄香烯乳是从姜科植物温郁金中提取的抗癌有效成分。能够降低肿瘤细胞有丝分裂能力，诱发肿瘤细胞凋亡，抑制肿瘤细胞生长，对正常细胞和周围白细胞影响较小。本品用于癌性胸腹水有较好疗效，对子宫颈癌及多种肿瘤所致的表浅淋巴结及皮下转移灶也有较好疗效。

【用法与用量】

１．恶性胸水２００ｍｇ／ｍ２，胸腔内注射，每周１次。

２．恶性腹水４００ｍｇ／ｍ２，腹腔内注射每周１～２次。

３．肿瘤２５～５０ｍｇ，瘤体内多点注射。每日或隔日１次，５～１０次为１个疗程。

【不良反应】较轻。

１．发热。

２．胸腹腔注射有程度不等的胸、腹痛。

３．有轻度消化道反应。

【制剂与规格】注射液：２５ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】高热患者、胸腹水合并感染患者禁用。

【药物相互作用】与放疗、化疗、加温疗法及生物反应调节剂联合应用有协同作用。

康莱特注射液

【作用与用途】本品对多种肿瘤有明显抑制作用，并能激活、增强动物体内免疫功能，还有一定镇痛作用。适用于各种恶性肿瘤。

【用法与用量】静脉滴注：２００ｍＬ，１次／ｄ，２０ｄ为１个疗程，间隔３～５ｄ可进行下一个疗程。

【不良反应】偶见脂过敏现象，如体温升高、轻度恶心、寒战，使用３～５ｄ后症状大多可自行消失。偶见静脉炎。

【制剂与规格】注射液：１０ｇ（１００ｍＬ）。

【注意事项】

１．脂肪代谢严重失调时禁用。

２．本品不宜与其他药物混合使用。

３．勿漏至血管外，以免引起局部疼痛。

４．本品应使用带终端滤器的一次性输液器。

５．如发现本品有油水分层现象，严禁使用。

靛玉红Ｉｎｄｉｒｕｂｉｎ

其他名称：炮弹树碱Ｂ。

【作用与用途】本品是从中药青黛中获得的抗粒细胞白血病的有效成分。主要用于慢性粒细胞白血病、骨髓增生异常综合征及嗜酸性粒细胞增多症等。

【用法与用量】口服：３００ｍｇ／ｄ，分３～４次口服，３个月为１个疗程。

【不良反应】轻度腹痛、腹胀、腹泻、恶心、呕吐及便血等。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】肝肾功能不全者慎用。

甲异靛Ｍｅｉｓｏｉｎｄｉｇｏｔｉｎ

其他名称：Ｎ－甲基异靛蓝，Ｎ－ｍｅｔｈｙｌｉｓｏｉｎｄｉｇｏｔｉｎ。

【药代动力学】给小鼠服本品后，血中浓度逐渐升高，１２ｈ达到高峰，４８ｈ后开始下降。各组织器官中以肝、胆、肠中的药物浓度最高。绝大部分以代谢产物形式随粪便排出。

【作用与用途】本品为靛玉红的类似物。实验证明本品对Ｌ１２１０、Ｌ６１５细胞等均有抑制作用，能破坏白血病瘤细胞。其作用机制为抑制ＤＮＡ聚合酶，影响了ＤＮＡ聚合过程，从而使ＤＮＡ合成受抑制。主要用于治疗慢性粒细胞白血病。

【用法与用量】口服：５０ｍｇ／次，２～３次／ｄ，饭后服，治疗量应低于１５０ｍｇ。可视白细胞数和血小板数增减剂量。

【不良反应】

１．常见食欲不振、恶心、呕吐。

２．偶见关节痛、肌痛。

３．有时可见骨髓抑制等。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】肝肾功能不全者慎用。

消癌平

【作用与用途】本品具有扶正固本、活血止痛、清热解毒、软坚散结之功效。临床实验证明，本品既能显著增强机体的免疫能力，又能直接杀灭多种肿瘤细胞，抑制细胞扩散，并能明显延长荷瘤小鼠的生存期。具有抗癌、抗炎作用。用于治疗食管癌、胃癌、肺癌、肝癌，对贲门癌、大肠癌、子宫颈癌、白血病等多种恶性肿瘤也有一定疗效。

【用法与用量】

１．静脉滴注２０～１００ｍＬ／次，１次／ｄ，用５％葡萄糖注射液稀释后静脉滴注。

２．口服８～１０片／次，３次／ｄ。

【不良反应】个别患者有发热、多汗、游走性肌肉和关节疼痛不适，一般不需处理。

【制剂与规格】注射液：２ｍＬ（肌内注射）、２０ｍＬ（静脉注射）。片剂：０．３ｇ。

斑蝥素Ｃａｎｔｈａｒｉｄｉｎ

其他名称：ＣＴＤ。

【药代动力学】动物实验结果表明，斑蝥素在血液、肝、胆、消化道、肺有较高的药物浓度。脂溶性斑蝥素经胆道从肠道排出体外；在体内分散溶于水中的斑蝥素经尿排出体外。

【作用与用途】本品对多种实验动物肿瘤有一定抑制作用，尤其当腹水型肿瘤接种的瘤细胞数较少时，可见小鼠生存期延长。其作用机制可能是抑制蛋白质与核酸的合成。本品小剂量时对机体免疫功能无影响，较大剂量时则免疫功能下降。本品存在于斑蝥、芫青干燥虫体中，可作为皮肤发赤、发泡或生毛剂。主要用于原发性肝癌。

【用法与用量】

１．口服０．２５～０．５ｍｇ／次，３次／ｄ，１～３个月为１个疗程。

２．静脉注射由０．２５ｍｇ／ｄ开始，逐渐增至２ｍｇ／ｄ，１～３个月为１个疗程。

３．静脉滴注０．５～１ｍｇ／次，溶于５％葡萄糖注射液２５０～５００ｍＬ内滴入。

【不良反应】尿频、尿急、血尿、心动过速、手足麻木、恶心等。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。注射液：０．５ｍｇ。

【注意事项】

１．多饮水可减轻泌尿系统症状。

２．心肾功能不全、消化道溃疡及有出血倾向者和孕妇禁用。

去甲斑蝥素Ｎｏｒｃａｎｔｈａｒｉｄｉｎ

其他名称：艾扶平，依尔康。

【药代动力学】以３Ｈ－去甲斑蝥素给小鼠灌胃研究显示，本品吸收后较快分布于各组织，在动物的肝、肾、胃、肠、心、肺、唾液腺、甲状腺及瘤体中具有较高的药物浓度。给药后１５ｍｉｎ在肝脏、癌组织达高峰浓度，６ｈ后浓度显著下降，２４ｈ内大部分经肾排泄，体内较少蓄积。

【作用与用途】去甲斑蝥素即在斑蝥素的化学结构上去除２个甲基，可由人工全合成，能减轻斑蝥素引起的泌尿系统刺激作用。可抑制癌细胞ＤＮＡ合成，干扰癌细胞分裂，将癌细胞分裂阻断于细胞分裂周期的Ｍ期，破坏癌细胞骨架及其超微结构，提高癌细胞的呼吸抑制率和溶酶体酶活性；对原发性肝癌有一定效果，并可用于食管癌、贲门癌、胃癌及白细胞低下症。对乙型肝炎亦有疗效；亦用于联合化疗治疗各种肿瘤，拮抗其他抗癌药物的骨髓抑制并提高疗效。

【用法与用量】

１．口服５～２０ｍｇ／次，３次／ｄ，空腹服用。

２．静脉注射１０～２０ｍｇ，加５％葡萄糖注射液２５０～５００ｍＬ静脉滴注，或加５％葡萄糖注射液１０～２０ｍＬ缓慢注射。１个月为１个疗程。

３．肝动脉插管１０ｍｇ／次，２次／ｄ，２个月为１个疗程，一般连续２～３个疗程，儿童一般用成人量的２５％～５０％。

【不良反应】少见。静脉给药每日超过２０ｍｇ，或口服每日超过３０ｍｇ，部分患者可出现恶心、呕吐、头晕等症状，减量或停药即可消失。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。注射液：１０ｍｇ。

【注意事项】口服或静脉注射，由小剂量开始，逐渐增加剂量。静脉给药时，宜缓慢注入，防止药液漏至血管外。

羟基斑蝥胺Ｎ－ｈｙｄｒｏｘｙｃａｎｔｈａｒｉｄｉｍｉｄｅ

其他名称：羟斑，ＯＴＤ。

【药代动力学】同去甲斑蝥素。

【作用与用途】本品为斑蝥素半合成药，用于原发性肝癌及胃肠道癌。

【用法与用量】

１．口服开始２５ｍｇ／次，渐增至５０～１００ｍｇ／次，３次／ｄ。

２．静脉注射８０ｍｇ加５％葡萄糖注射液或生理盐水２０ｍＬ溶解后缓慢注入。

３．静脉滴注８０ｍｇ加入５％葡萄糖注射液中滴入。

４．动脉注射适当稀释后，由肝动脉插管注入，８０ｍｇ／次，１次／ｄ。

【不良反应】可见消化道反应、血尿等。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。注射液：８０ｍｇ。

【注意事项】

１．要注意骨髓象检查。

２．心肾功能不全者和孕妇禁用。

鸦胆子油ＯｌｅｕｍＦｒｕｃｔｕｓＢｒｕｃｅａｅ

【药代动力学】在体内分布比较广，主要从尿和粪便中排泄，２４ｈ排出给药量的４６％。

【作用与用途】本品系从苦木科植物鸦胆子中提取的鸦胆子油为原料制成的抗癌口服乳剂。动物实验证明，本品对多种肿瘤有抑制作用，可见药液的小油滴与癌细胞有较好的亲和力，在癌周黏附的时间长，在体内有定向分布作用，可为网状内皮系统的吞噬细胞所潴留，使药物在该处有较高的浓度。对体液免疫有促进作用，抑制癌细胞ＤＮＡ合成，可能属于细胞周期非特异性药物。除直接杀伤癌细胞外，对维持人体正常代谢功能的骨髓有保护作用，并具有升高白细胞作用。主要用于食管癌、胃癌、直肠癌、肝癌及肺癌等。

【用法与用量】口服：２０ｍＬ／次，２～３次／ｄ，１个月为１个疗程。

【不良反应】恶心、呕吐、腹痛，少数患者有油腻感反应，加少量白糖同时服用即可避免。

【制剂与规格】注射剂：１０ｍＬ。

【注意事项】如有分层，应停止使用。

肿节风制剂ＧｌａｂｒｏｕｓＳａｒｃａｎｄｒａＨｅｒｂＰｒｅｐａｒａｔｉｏｎ

其他名称：九节风制剂。

【作用与用途】本品用于癌症可能有疗效，但对多数实验性肿瘤疗效尚难肯定，其抑制作用不稳定，抗瘤特异选择性较差，对免疫功能有抑制作用。有报道用于治疗恶性肿瘤１８例，其中肾癌９例、肝癌４例、食管癌２例、大肠癌２例、胰腺癌１例，用药后疼痛减轻或消失，食欲、体重增加，少数瘤体缩小，总有效率７２％。

【用法与用量】

１．肌内注射２次／ｄ，４ｍＬ／次（含生药４０ｇ），３０ｄ为１个疗程。

２．口服３次／ｄ，４片／次（含生药１０ｇ），３０ｄ为１个疗程。

【不良反应】未见明显不良反应。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ，每片含浸膏０．２５ｇ，相当于生药２．５ｇ。注射液：２ｍＬ，有分别含浸膏１ｇ（相当于生药１０ｇ）和２ｇ（相当于生药２０ｇ）的两种制剂。

【注意事项】本品是纯中药制剂，保存不当可能影响产品质量。发现药液出现混浊、沉淀、变色、漏气等现象时不能使用。

平消胶囊

【作用与用途】本品是由郁金、白矾、火硝、五灵脂、干漆、马钱子、仙鹤草等中药组成的复方制剂。具有：①抗肿瘤作用：本品可抑制荷瘤小鼠的肿瘤生长和浸润，延长小鼠的生存期，并与环磷酰胺发挥一定的协同抗癌作用。②扶正和解毒作用：本品可明显增强荷瘤小鼠的耐高温、耐寒、耐缺氧能力，增强荷瘤小鼠的细胞免疫和体液免疫水平，增强肿瘤坏死因子的活性，并可对抗放、化疗引起的骨髓抑制、粒细胞减少及肝脏损伤。③活血化瘀作用：本品可降低高黏血症大鼠血液黏度和血浆黏度，改善大鼠肠系膜微循环。④镇痛抗炎作用：本品可抑制热刺激和化学刺激引起的疼痛反应，减轻二甲苯引起的小鼠耳郭肿胀，减轻卵蛋白引起的大鼠后足趾肿胀。用于治疗肺癌、鼻咽癌、胃癌、食管癌等，对不同部位的中、晚期癌瘤和可能癌变的良性疾患有一定疗效，可配合放疗、化疗及手术治疗。本品的疗效还有待观察。

【用法与用量】口服：必要时可将胶囊打开，加糖冲服，３次／ｄ，４～８粒／次。

【不良反应】未见明显不良反应。

【制剂与规格】胶囊剂：７２粒、１００粒、１２０粒。本品亦有片剂，称为平消片。

【注意事项】可与手术治疗、放疗、化疗同时进行。

冬凌草制剂Ｈａｍｓｔ

其他名称：冰凌草制剂。

【作用与用途】本品具有抗菌和抗肿瘤作用，抗肿瘤有效成分为冬凌草甲素和冬凌草乙素。其水醇提取物对移植性动物肿瘤，如艾氏腹水瘤和Ｓ１８０肉瘤均有明显抗肿瘤作用；醇提物的作用大于水煎剂，它们对小鼠子宫颈癌Ｕ１４及大鼠瓦克癌肉瘤２５６亦有一定作用。本品体外对肝癌细胞株ＢＥＬ７４０２及人体食管癌细胞株均有较强的杀伤作用，且能阻断食管上皮增生癌变。用于治疗肝癌，中、晚期食管癌和贲门癌等；有人用本品治疗中、晚期肝癌患者３１例，近期缓解率８０％，治疗半年生存率为２９．６％，１年生存率为１２％，２年生存率为１０％；对食管上皮重度增生有一定疗效，作为抗菌药对急性喉炎、急性扁桃体炎等有显著疗效。

【用法与用量】

１．口服糖浆，３０ｍＬ／次，３次／ｄ；片剂，５片／次，３次／ｄ。２～３个月为１个疗程。

２．静脉注射注射液，７５～１００ｍｇ／次，隔日１次。

【不良反应】未见明显不良反应。

【制剂与规格】糖浆剂：１００ｍＬ。片剂：３ｇ。注射液：２５ｍｇ。

【注意事项】

１．忌辛辣、鱼腥食物。

２．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

复方木鸡冲剂

【作用与用途】扶正、清热、解毒。能提高Ｔ淋巴细胞的免疫活性及巨噬细胞的吞噬能力，对甲胎蛋白有选择性的抑制作用，对肿瘤细胞有直接杀伤和抑制作用。用于甲胎蛋白低浓度持续阳性，慢性乙型肝炎，早、中期原发性肝癌。疗效尚待观察。

【用法与用量】口服：１袋／次，３次／ｄ，２个月为１个疗程。

【不良反应】未见明显不良反应。

【制剂与规格】冲剂：１０ｇ。

掌叶半夏制剂ＰｅｄａｔｅＰｉｎｅｌｌｉａＴｕｂｅｒＰｒｅｐａｒａｔｉｏｎ

【作用与用途】本品具祛痰、镇痉、散结、消肿功能。动物实验证明，对ＨｅＬａ细胞、Ｓ１８０肉瘤、ＨＣＡ实体瘤及Ｕ１４细胞均有抑制作用。主治子宫颈癌及其癌前病变、食管癌、鼻咽癌、皮肤癌等。本品的疗效尚待观察。

【用法与用量】

１．口服２～３片／次，３次／ｄ，与栓剂同时使用。

２．经阴道给药栓剂用前清洗患处，再将棒状栓剂塞入宫颈，１条／ｄ；将扁圆形栓剂塞入阴道，１枚／ｄ。

【不良反应】本品有毒，误服生半夏可引起毒性反应。少数患者口服片剂后有恶心、腹痛和下坠感。

【制剂与规格】片剂：０．３ｇ。栓剂：棒状宫颈栓，０．５５ｇ；扁圆形阴道栓，５ｇ。

【注意事项】本品性温燥，对阴亏燥咳、血证、热疾等当禁用或慎用。

柘木制剂ＣｕｄｒａｎｉａＴｒｉｃｕｓｐｉｄａｔａＰｒｅｐａｒａｔｉｏｎ

【作用与用途】本品由柘树茎叶经加工制成，具活血祛瘀、补劳损虚、通肾气的功效。治疗晚期食管癌、胃癌、贲门癌、结肠癌等，亦试用于肺癌、肝癌等，其疗效尚待观察。

【用法与用量】

１．口服２４ｍＬ／次，３次／ｄ。

２．静脉滴注４０～１００ｍＬ／次，加入适量５％～１０％葡萄糖注射液中，１次／ｄ，３０ｄ为１个疗程。本品也可做肌内注射。

【不良反应】个别患者使用本品后大便溏薄，次数增多。

【制剂与规格】糖浆剂：５００ｍＬ，每毫升相当于柘树的茎叶４ｇ。注射液：２ｍＬ、１０ｍＬ，每毫升相当于柘树的茎叶３ｇ。

【注意事项】孕妇禁用。

藤黄制剂ＧａｍｂｏｇｅＰｒｅｐａｒａｔｉｏｎ

【作用与用途】本品的主要成分为藤黄酸和别藤黄酸，具有破血散瘀、消毒止痛、攻毒蚀疮的功效。主治乳腺癌、子宫颈癌、恶性淋巴瘤、胰腺癌、肝癌、皮肤癌等，总有效率为５５．７９％～７６．６０％。对子宫颈炎有效。

【用法与用量】

１．口服６０ｍｇ／次，３次／ｄ，连用３～６ｄ。

２．静脉注射或静脉滴注０．１ｇ／次，用葡萄糖注射液或生理盐水溶解稀释，每周２～３次，总量３～９ｇ。

【不良反应】过量易引起头昏、呕吐、腹痛、腹泻，甚至死亡。

【制剂与规格】片剂：３０ｍｇ。注射液：０．１ｇ。

【注意事项】体质虚弱者禁用。

葫芦素Ｃｕｃｕｒｂｉｔａｃｉｎ

其他名称：葫芦苦素Ｅ（ＣｕｃｕｒｂｉｔａｃｉｎＥ）。

【作用与用途】本品是从甜瓜蒂中提取的有效成分，可抑制肿瘤细胞的生长，对原发性肝癌有改善临床症状的作用；对消除肝痛、缩小瘤体、延长生存期、恢复劳动力均有一定作用，并可消退黄疸，降低血清ＡＬＴ；治疗麝浊及锌浊，消腹水，改善蛋白代谢，增强机体免疫功能，防止肝细胞坏死，抑制肝纤维增生等。用于原发性肝癌、迁延性肝炎、慢性肝炎。

【用法与用量】口服：①肝癌，初始剂量０．２ｍｇ，３次／ｄ，饭后服。如无胃肠道反应，１周后可增至０．３～０．６ｍｇ，３次／ｄ，３个月为１个疗程。或遵医嘱。②肝炎，０．１～０．２ｍｇ，３次／ｄ，饭后服。儿童酌减量，２个月为１个疗程。

【不良反应】少数患者可见轻度胃肠道反应，但一般不影响治疗。

【制剂与规格】片剂：０．１ｍｇ。

【注意事项】

１．剂量不得随意增大。

２．孕妇及严重消化道溃疡患者慎用。

白花蛇舌草注射液ＳｐｒｅａｄｉｎｇＨｅｄｙｏｔｉｓＨｅｒｂＩｎｊｅｃｔｉｏｎ

【作用与用途】清热解毒，利湿消肿。主要成分为黄酮苷、齐墩果酸、熊果酸、β－谷甾醇、白花蛇舌草素、对香豆酸等。药理作用包括：①抗肿瘤作用：体外试验对急性淋巴细胞型、粒细胞型、单核细胞型及慢性粒细胞型的肿瘤细胞有较强的抑制作用。②抗菌抗炎作用：能刺激网状内皮系统增生，促进抗体形成，增强网状细胞、白细胞的吞噬能力。③保肝利胆作用。④镇痛、镇静、催眠作用。⑤抗病毒性感染作用。用于湿热蕴毒所致的呼吸道感染、扁桃体炎、肺炎、胆囊炎、阑尾炎、痈疖脓肿及术后感染，也可用于治疗肿瘤。

【用法与用量】肌内注射：４ｍＬ／次，２次／ｄ，儿童减半。

【不良反应】少见。

【制剂与规格】注射液：２ｍＬ。

华蟾素注射液

【作用与用途】本品是以中华大蟾蜍的阴干全皮为主要原料制成的灭菌水制剂，具有清热解毒、利尿消肿、化结溃坚作用，可直接杀伤肿瘤细胞，抑制肿瘤细胞生长及乙肝病毒复制，减轻放疗辐射与化疗的不良反应，具有抗癌、升高白细胞水平、提高机体免疫力的作用。用于中、晚期肿瘤（原发性肝癌、胃癌、结肠癌等消化系统癌症及肺癌、乳腺癌）和慢性乙肝，特别对慢性乙肝病毒携带者具有较突出的疗效。

【用法与用量】

１．静脉滴注１０～２０ｍＬ／次，每日或隔日１次，用５％葡萄糖注射液５００ｍＬ稀释后缓慢滴注，每４周为１个疗程，用药一周后休息１～２ｄ或遵医嘱。

２．肌内注射２～４ｍＬ／次，２次／ｄ，疗程同静脉滴注。

【不良反应】个别患者有一过性体温波动及局部刺激感，少数患者有过敏性皮炎、头昏、轻度恶心、畏寒反应，停药后反应消失。有报道大剂量能引起少数患者心律失常。

【制剂与规格】注射液：２ｍＬ、５ｍＬ、１０ｍＬ。

【注意事项】滴注时注意调整滴速，且避免与剧烈兴奋心脏药物（氨茶碱、异丙肾上腺素等）同时应用。

茶多酚ＴｅａＰｏｌｙｐｈｅｎｏｌｓ

其他名称：替保（Ｔｅａｐｏｌ）。

【作用与用途】本品为纯天然制剂，主要成分是从茶叶中提取分离的茶多酚。能清利头目，益气活血，用于头晕目眩、胸闷气短、精神不振等症。具有抗凝、促进纤维蛋白原溶解、防止血小板黏附、降低血浆纤维蛋白原的作用。对心血管疾病伴高纤维蛋白原症及动脉粥样硬化，以及肿瘤放、化疗所致的白细胞减少症有治疗作用，也可用于肿瘤的化学预防及辅助治疗。疗效尚待验证。

【用法与用量】口服：２片／次，３次／ｄ。心血管患者，１个月为１个疗程；肿瘤放疗、化疗患者，每２个月为１个疗程。一般在放疗、化疗开始之日起服用，或遵医嘱。

【不良反应】一般长期服用无明显不良反应。少数病例出现皮肤瘙痒、失眠等。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．本品应在医生指导下服用。

２．过敏者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

油酸多相脂质体ＰｏｌｙｐｈａｓｅＬｉｐｏｓｏｍｅ－１３９

【作用与用途】油酸多相脂质体主要由大豆磷脂、胆固醇、非离子表面活性剂等物质构成的双分子层圆形脂质体及包封在中心的油酸所构成。对多种动物肿瘤具有明显的抑制作用，可抑制肿瘤细胞ＤＮＡ和蛋白质的合成，对Ｓ期细胞有杀伤作用。此外，本品还能增强巨噬细胞的吞噬功能，提高机体的免疫力。用于胃癌、结肠癌、肝癌、胰腺癌、食管癌、肺癌、淋巴肉瘤等，但疗效不强。

【用法与用量】静脉滴注：起始量２０ｍＬ／ｄ，逐渐加大剂量至６０ｍＬ／ｄ，最大量不超过７０ｍＬ／ｄ，１次／ｄ，滴速控制在４０～６０滴／ｍｉｎ，１个疗程总量为１２００～１５００ｍＬ；如单用本品疗程结束后，休息１周，复查后继续第２个疗程。手术患者术后２周开始维持给药５０ｍＬ／ｄ以巩固疗效，每周２次，用药５个月。与化疗、放疗合用时，一般先用上述１个疗程后休息１周，再按常规使用化疗、放疗，本品可减轻化疗药物的不良反应。

【不良反应】用药后偶有脸部发热现象，只需减慢给药速度即可恢复正常。

【制剂与规格】注射液：１０ｍＬ。

【注意事项】

１．不能冻结。

２．用药前需振摇均匀后与生理盐水混匀，禁止直接静脉注射。

金龙胶囊

【作用与用途】本品主要成分为鲜守宫、鲜金钱白花蛇等。具有破瘀散结、解郁通络之功效。

药效学试验表明，本品对多种癌细胞均有明显的抑制作用；有增强免疫功能作用；对放疗、化疗引起的不良反应有减毒作用。用于原发性肝癌血瘀郁结证，症见右胁下积块、胸胁疼痛、神疲乏力、腹胀、食欲减退等。

【用法与用量】口服：４粒／次，３次／ｄ。

【制剂与规格】胶囊剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．用药期间出现过敏者，应及时停药，并给予相应的治疗措施。

２．孕妇及哺乳期妇女禁用。

参一胶囊

【作用与用途】参一胶囊由人参皂苷Ｒｇ３单一成分组成，该成分是存在于传统中药人参中的一种微量四环三萜皂苷。人参皂苷Ｒｇ３主要作用于细胞Ｇ１期，能抑制细胞有丝分裂前期蛋白合成，使细胞增殖速度减慢。人参皂苷Ｒｇ３能抑制胃癌诱导的血管内皮细胞增殖，明显抑制新生血管的形成。药效学试验证实，人参皂苷Ｒｇ３口服对多种动物移植性实体瘤具有抑制作用。与化疗合并用药，对小鼠Ｈ２２腹水型肝癌有增强疗效作用，能调节免疫功能，防止白细胞下降、脱发等，并有助于提高原发性肺癌、肝癌的疗效，改善肿瘤患者的气虚症状，提高其免疫功能。

【用法与用量】口服：２粒／次，２次／ｄ，饭前空腹服用。

【不良反应】少数患者服药后可出现口干、口舌生疮，如果过量服用可能出现咽干、咽痛、头晕、耳鸣、鼻中血丝、胸闷、多梦等。

【制剂与规格】胶囊剂：１０ｍｇ。

【注意事项】具有火热证或阴虚证者、有出血倾向者禁用。

楼莲胶囊

【作用与用途】本品主要成分为重楼、半边莲、白花蛇舌草等，具有行气化瘀、清热解毒之功效。可使癌细胞核染色质疏松、淡染、核仁不清楚，在癌组织内可见广泛的片状坏死出血区或灶。可抑制癌细胞向周围组织内浸润性生长。本品具有与５－ＦＵ相似的抗癌作用，有较强的杀伤癌细胞能力，使癌细胞增长速度减缓，有丝分裂减慢，能显著抑制肝癌、乳腺癌和胃癌等癌细胞ＤＮＡ、ＲＮＡ的合成，抑制癌细胞的生长。本品对巨噬细胞吞噬率、吞噬指数有明显增高作用，并能活化机体巨噬细胞Ｆｃ受体，所以对肿瘤有很强的抑制作用，对机体也有一定的免疫增强功能。适用于各种肿瘤、甲肝、乙肝、肝硬化、血管瘤等。

【用法与用量】口服：６～８粒／次，３～４次／ｄ。

【不良反应】偶见恶心、轻度腹泻。

【制剂与规格】胶囊剂：０．２５ｇ。

【注意事项】孕妇禁用。

宫瘤清

【作用与用途】本品主要成分为熟大黄、土鳖虫、水蛭等，具有活血逐瘀、消癥破积、养血清热的功效。动物实验表明，本品有对抗己烯雌酚所致小鼠子宫增重和降低外源性雌二醇的作用。有一定的抗炎、止血作用，可在一定程度上加强巨噬细胞的吞噬能力。用于瘀血内停所致的小腹胀痛、经色紫暗有块，以及子宫壁间肌瘤和浆膜下肌瘤见上述症状者。

【用法与用量】口服：３粒／次，３次／ｄ。

【不良反应】尚不明确。

【制剂与规格】胶囊剂：０．３７ｇ。

【注意事项】经期停服。孕妇禁服。

艾迪注射液

【作用与用途】本品成分为斑蝥、人参、黄芪、刺五加，具有清热解毒、消瘀散结之功效。用对小鼠Ｓ１８０、Ｈ２２、ＥＡＣ实体瘤有明显的抑制作用；能增强机体的非特异性和特异性免疫功能，提高机体的应激能力；和抗癌药５－ＦＵ、环磷酰胺联合应用及与放疗同步治疗有协同增效作用。用于原发性肝癌、肺癌、直肠癌、恶性淋巴瘤、妇科恶性肿瘤等。

【用法与用量】静脉注射：５０～１００ｍＬ／次，１次／ｄ；与放疗、化疗合用时，疗程与放疗、化疗同步；术前后、介入治疗使用本品１０ｄ为１个疗程；单独使用时１５ｄ为一周期，间隔３ｄ，２周期为１个疗程；晚期恶病质患者，连用３０ｄ为１个疗程，或视病情而定。

【不良反应】首次应用本品，偶有面红、荨麻疹、发热、心悸、胸闷、恶心等反应。

【制剂与规格】注射液：１０ｍＬ。

【注意事项】

１．首次给药速度１５滴／ｍｉｎ，３０ｍｉｎ后如无不良反应，给药速度控制在５０滴／ｍｉｎ。

２．因本品含有微量斑蝥素，对外周静脉有一定刺激，可在静脉滴注本品前后将２％利多卡因溶液５ｍＬ加入生理盐水１００ｍＬ中静脉滴注。

苦参总碱注射液ＡｌｋａｌｏｉｄｓＳｏｐｈｏｒａＦｌａｖｅｓｃｅｎＩｎｊｅｃｔｉｏｎ

【药代动力学】本品以氧化苦参碱为主。静脉注射后，大鼠血浆中的药物浓度呈双相指数下降，符合开放式二室模型，说明药物在体内分布广、消除快。给药途径不同，药物在体内的转化有较大差异，肌内注射后，药物在组织中的分布以氧化苦参碱为主，尿中排出大量原形，２４ｈ内排出给药量的８８．３％。口服后，氧化苦参碱在胃肠道中逐渐转化成苦参碱被吸收，组织中苦参碱的含量比氧化苦参碱高，尿排泄也以苦参碱为主，２４ｈ内占排出总量的８０．１％。人口服氧化苦参碱后，尿排泄苦参碱比氧化苦参碱高。

【作用与用途】本品具有抗癌及抗心律失常作用。适用于消化道及生殖系统恶性肿瘤，对心律失常也有明显预防与治疗作用。

【用法与用量】静脉给药：与２５％葡萄糖注射液４０ｍＬ混匀后注射，或加入５％或１０％葡萄糖注射液２５０ｍＬ滴注，０．５～１ｇ／次，１次／ｄ。

【不良反应】偶有轻度恶心、腹胀、头痛、眩晕等不良反应。

【制剂与规格】注射液：０．２５ｇ、０．５ｇ、１ｇ。

【注意事项】本品偶致恶心、腹胀、头痛及眩晕，数日后可消失，如仍有反应应停药，停药后上述情况通常会消失。


第八节 肿瘤基因治疗药物

重组人ｐ５３腺病毒注射液

ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＡｄ－ｐ５３Ｉｎｊｅｃｔｉｏｎ

其他名称：今又生（Ｇｅｎｄｉｃｉｎｅ）。

【药代动力学】局部或全身注射动物后１ｈ内，该病毒体进入肿瘤细胞。注射后３ｈ，ｐ５３基因开始表达，并生成Ｐ５３蛋白质；１２ｈ时表达率为４７％，第３日达到高峰，第５日降至３０％，１４ｄ内仍可检出。３周后，进入细胞的重组腺病毒ＤＮＡ即被降解。肿瘤局部注射主要分布在局部，在其他组织和器官的分布难以检出，未见从尿、粪、胆汁中排泄。

【作用与用途】本品是由５型腺病毒载体与人ｐ５３基因重组的肿瘤基因治疗制品。本品瘤内注射，可通过腺病毒感染将ｐ５３基因导入肿瘤细胞，表达Ｐ５３蛋白，从而发挥抑制细胞分裂，诱导肿瘤细胞凋亡的作用，而对正常细胞无损伤。高表达的Ｐ５３蛋白质能有效刺激机体的特异性抗肿瘤免疫反应，局部注射可吸引Ｔ淋巴细胞聚集在瘤组织。本品可与放射治疗联合。试用于现有治疗方法无效的晚期鼻咽癌的治疗。

【用法与用量】在放射治疗前７２ｈ开始瘤内注射。每周１次，１×１０１２ＶＰ／次，２８ｄ为１个疗程。可使用１～２个疗程。对直径为４ｃｍ的肿瘤，用生理盐水稀释至４ｍＬ；对直径大于４ｃｍ的肿瘤，稀释至２ｍＬ，瘤组织局部多点注射。

【不良反应】

１．部分患者用药后出现自限性发热，注射部位疼痛、出血。

２．偶尔出现恶心、呕吐、腹泻、出血和应激性过敏反应。

【制剂与规格】注射液：１×１０１２ＶＰ（ＶＰ是重组病毒滴度的表示形式，指病毒溶液中所含有的病毒颗粒数）。

【注意事项】

１．由于本品为瘤内注射用药，因此使用时应充分考虑肿瘤转移的可能性。

２．－２０℃冷藏保存，用前拿出，防止反复冻融。

３．有全身感染、发热、对本品过敏者禁用。

【药物相互作用】由于本品属基因工程改造的活病毒，因此勿与有效的抗病毒药物同时使用。

重组人５型腺病毒注射液

ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＡｄｅｎｏｖｉｒｕｓＴｙｐｅ５Ｉｎｊｅｃｔｉｏｎ

其他名称：安柯瑞。

【作用与用途】人５型腺病毒在删除了Ｅ１Ｂ和Ｅ３区基因片段之后，能够特异性地在肿瘤细胞中复制、包装及释放，最终导致癌细胞裂解。受感染癌细胞裂解后释放出的病毒可感染、裂解新的肿瘤细胞，通过调动机体的免疫系统，杀灭受感染癌细胞及其周围尚未受感染的癌细胞。对常规放疗或放疗加化疗治疗无效，但以５－ＦＵ、顺铂化疗方案进行姑息治疗的晚期鼻咽癌患者可试用本品与前述化疗方案联合使用。

【用法与用量】本品与化疗药物同步使用，直接瘤内注射，（０．５～１．５）×１０１１ＶＰ／ｄ，１次／ｄ，连续５ｄ，２１ｄ为一周期，最多不超过５个周期。

【不良反应】可见注射局部反应、非感染性发热、白细胞和粒细胞减少及包括寒战、头痛、肌痛、乏力在内的流感样症状。

【制剂与规格】注射液：５×１０１１ＶＰ。

【注意事项】下列情况禁用：有同类生物制剂过敏史；恶性血液系统疾病；有活动性感染；正在使用抗病毒药物或大剂量肾上腺糖皮质激素；有免疫缺陷和免疫抑制；孕妇及哺乳期妇女。

【药物相互作用】本品属可复制型病毒，勿与抗病毒药物、免疫抑制剂、大剂量肾上腺糖皮质激素同时使用。


第九节 其他抗肿瘤药物

卟吩姆钠ＰｏｒｆｉｍｅｒＳｏｄｉｕｍ

其他名称：光卟啉（Ｐｈｏｔｏｆｒｉｎ）。

【作用与用途】本品是第一个治疗恶性肿瘤的光敏剂。静脉注射本品数日后，分布于其他组织中的药物被清除，停留在肿瘤组织内的药物被激光激活后产生氧自由基，发挥细胞毒作用，将癌细胞杀死，达到抗癌目的。在摧毁癌细胞的过程中，对健康组织损害很小。用于治疗肺癌、食管癌和复发性浅表乳头状膀胱癌。

【用法与用量】静脉注射：１５０ｍｇ／次。

【不良反应】主要是光敏感性，约持续１个月。

【制剂与规格】注射剂：７５ｍｇ、１５０ｍｇ。

【注意事项】患者用药期间应避免强烈的日光照射。

西佐喃Ｓｉｚｏｆｉｒａｎ

其他名称：裂褶多糖，裂裥多糖，西索菲兰。

【药代动力学】小鼠及大鼠肌内注射后１２～２４ｈ血药浓度达峰，在肝脏库普弗细胞、脾脏、淋巴结、骨髓网状内皮细胞及巨噬细胞有较高的分布，其他组织分布量低，在脑和神经系统中几乎未见分布。在带瘤动物肿瘤中及其周围有较高的分布。本品在网状内皮系统中保持基本结构，然后发生降解而通过尿、粪及呼气排出。

【作用与用途】本品是从裂相菌中提取的多糖，单用或与放射疗法并用，对肿瘤生长及转移均有抑制作用。用于增强子宫颈癌放射疗法的疗效。

【用法与用量】肌内注射：一般与放射疗法并用，每周４０ｍｇ，单次或分２次注射，按症状适当增减。

【不良反应】罕见休克，应严密观察。发生胸闷、呼吸困难、嗳气、畏寒、战栗、冷汗、脸色苍白、血压下降、皮疹等不良反应时，应中止给药，适当处置。

【制剂与规格】注射液：２０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】１．禁用于对本品有休克史的患者，慎用于有药物过敏史的患者。２．本品不要在同一部位反复注射。应避开神经走行部位。

乌苯美司Ｕｂｅｎｉｍｅｘ

其他名称：贝他茵（Ｂｅｓｔａｉｎ），由必尼美，威迪凯，百士欣。

【药代动力学】口服吸收良好、迅速，１ｈ后血药浓度达峰值。约有１５％在肝中被代谢为羟基乌苯美司。８０％～８５％以原形自尿排出。

【作用与用途】本品体内试验单独给药或与化疗药物并用，有抑制肿瘤生长及转移的作用，可延长动物生存期。本品能通过氨肽酶而结合于宿主免疫细胞的表面，故认为本品系活化抗肿瘤免疫功能而呈现抗肿瘤作用。本品可配合化疗、放疗应用于白血病、多发性骨髓瘤、骨髓增生异常综合征及造血干细胞移植后，以及其他实体瘤患者。

【用法与用量】口服：１次／ｄ，３０ｍｇ／次。

【不良反应】偶见肝损伤、皮疹、皮肤发红、瘙痒感、轻度脱毛、恶心、呕吐、腹泻、头痛、麻木感、口腔内不适感、面部水肿等。

【制剂与规格】胶囊剂：１０ｍｇ、３０ｍｇ。

【注意事项】孕妇及哺乳期妇女慎用。

氯尼达明Ｌｏｎｉｄａｍｉｎｅ

其他名称：诺尼达明，洛尼达酸，Ｄｏｒｉｄａｍｉｎａ。

【作用与用途】本品的抗肿瘤谱较窄。产生活性的必要条件是存在“凝缩”线粒体，生殖细胞具有“凝缩”线粒体，对本品敏感。本品一般在２～３周起效，部分在３～８周后起效，有效时间持续１６周至３年。用于各种肿瘤，尤其是肺癌、乳腺癌、前列腺癌和脑瘤。可与放射治疗及其他特殊疗法合用。

【用法与用量】口服：４５０～９００ｍｇ／ｄ，分３次服，最好于餐后服用。

【不良反应】本品经临床试验未见明显不良反应。

【制剂与规格】片剂：１５０ｍｇ。

原卟啉钴ＣｏｂａｌｔＰｒｏｔｏｐｏｒｐｈｙｒｉｎ

其他名称：ＣｏＰＰ。

【作用与用途】本品为钴（Ｃｏ）与原卟啉的复合物，能阻碍腹水癌细胞的呼吸，对细胞不溶性脂蛋白的类脂部分有亲和性，使癌细胞通透性发生改变，从而促使癌细胞变性坏死；本品还可增强内皮细胞系统对抗癌毒素，促进铁的代谢。用于网状细胞肉瘤、绒毛膜上皮癌等。

【用法与用量】静脉滴注：２５ｍｇ／次，１次／ｄ，用５％葡萄糖注射液溶解，连用数日后休息１～２ｄ。

【不良反应】有胃肠道反应、色素沉着、白细胞减少、头晕、头痛、发热、出汗、皮疹等。

【制剂与规格】粉针剂：２５ｍｇ。

【注意事项】用药期间检查血常规。

汞复宁Ｍｅｒｐｈｙｒｉｎｅ

其他名称：无铁血红蛋白汞螯合物，血卟啉汞，无铁血红质汞，ＭＨ。

【作用与用途】本品为无铁血红蛋白与汞的络合物，其抗肿瘤作用是通过无铁血红质与肿瘤细胞的亲和性，使释出的游离汞能在肿瘤细胞组织中高度聚集而产生细胞毒作用。其无铁血红质尚可促进造血和新陈代谢，提高血浆蛋白、血红蛋白及肝脏过氧化氢酶的活性，抑制肿瘤释放癌毒素。本品可提高肿瘤细胞对射线的敏感性。用于恶性淋巴瘤、消化道癌、乳腺癌、膀胱癌、子宫颈癌、卵巢癌、绒毛膜上皮癌和精原细胞瘤等，同时给予放射治疗可提高癌细胞对放射线的敏感性。

【用法与用量】静脉注射：隔日１次，２５ｍｇ／次，溶于２０ｍＬ注射用水中，一般以０．４～０．５ｍｇ／ｋｇ计。

【不良反应】

１．有皮肤色素沉着、皮炎、口腔炎、发热、对光过敏、腹泻等。

２．静脉注射时引起血管疼痛。

【制剂与规格】粉针剂：２５ｍｇ。

【注意事项】用药期间应用动静脉置管，减少血管刺激。

维丙肼ＨｙｄｒａｚｉｎｅＡｓｃｏｒｂａｔｅ

其他名称：抗坏血酸肼。

【作用与用途】本品能抑制肝、肾的糖原异生作用，阻止向肿瘤细胞供应葡萄糖，抑制肿瘤的发展。试用于胃癌、肺癌、乳腺癌、食管癌、直肠癌等。

【用法与用量】

１．口服５０ｍｇ／次，１～２次／ｄ。

２．肌内注射２０～４０ｍｇ／次，１次／ｄ。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。粉针剂：２０ｍｇ。

醋葡醛内酯Ａｃｅｇｌａｔｏｎｅ

其他名称：乙酰葡醛酯，Ｇｌｕｃａｒｏｎ，ＳＬＡ。

【作用与用途】芳香胺类是职业性膀胱癌的致癌原，它在肝脏中代谢成为致癌原近似物后，与葡萄糖醛酸化合成为不活化型复合物，经肾排泄至膀胱，此时有部分可蓄积于膀胱，受到β－葡萄糖醛酸苷酶的作用，释出芳香胺而恢复它的活性，因而可在膀胱黏膜中起致癌作用。本品可通过抑制膀胱及血中的β－葡萄糖醛酸苷酶的活性而发挥抗癌作用。临床上用于膀胱癌术后复发的治疗。

【用法与用量】口服：３７５ｍｇ／次，４次／ｄ，饭后或睡前服。

【不良反应】有轻度胃肠道反应、皮肤色素沉着等。

【制剂与规格】片剂：１８７．５ｍｇ。

舒拉明钠ＳｕｒａｍｉｎＳｏｄｉｕｍ

其他名称：苏洛明，苏拉明钠，Ａｎｔｒｙｐｏｌ。

【药代动力学】由于为多阴离子化合物，口服后肠道吸收差，故需静脉注射。本品不能透过血－脑脊液屏障。主要随尿排泄，末次用药３个月后还可从尿液中测得未经代谢的原药。

【作用与用途】本品是一种合成化合物，它既能抑制某些与肿瘤有关的生长因子，又能抑制诸多酶的活性，如特异性地作用于参与ＤＮＡ和ＲＮＡ代谢的酶、非特异性地与各种酶及蛋白和大分子结合等。用于卡波西肉瘤、非霍奇金淋巴瘤、前列腺癌、结肠癌、肺癌、白血病、神经胶质瘤、神经母细胞瘤等。

【用法与用量】静脉注射：３５０ｍｇ／ｍ２，连续用药７ｄ后，以血浆浓度达到２５０～３００ｍｇ／Ｌ为准，调整用药量再用药７ｄ。

【不良反应】主要是肾上腺皮质功能障碍。可出现恶心、呕吐、休克或意识丧失；迟发反应主要有凝血障碍、皮肤斑疹、眼部症状、肝功能异常及蛋白尿等。

【制剂与规格】粉针剂：１ｇ。

【注意事项】本品在治疗期间一开始就应使用生理剂量的氢化可的松，以替补其不足，在首次用药时需先小剂量，观察无严重反应时才加大剂量。

放射性磷酸钠ＲａｄｉｏａｃｔｉｖｅＳｏｄｉｕｍＰｈｏｓｐｈａｔｅ

其他名称：磷（３２Ｐ）酸钠。

【作用与用途】本品为诊断和治疗恶性肿瘤药。３２Ｐ在细胞内聚集的程度与细胞分裂的速度成正比，恶性肿瘤细胞分裂较正常细胞迅速，因此聚集３２Ｐ较多，故可用于诊断和治疗恶性肿瘤疾病。病态或恶性肿瘤组织对β射线的敏感性也高于正常组织，因此，利用３２Ｐ的局部照射可以破坏和抑制肿瘤组织的生长，以达到治疗目的。用于治疗真性红细胞增多症、原发性血小板增多症及其他恶性肿瘤等。外用贴敷可治疗皮肤病。

【用法与用量】静脉注射：第１次１１１～１８５ｍＢｑ（３～５ｍＣｉ），２周至３个月后根据病情需要可再给予１１１～１４８ｍＢｑ（３～４ｍＣｉ）。

【不良反应】引起白细胞减少症及血小板减少性紫癜、再生障碍性贫血等。可有头晕、恶心、呕吐和食欲不振等症状。

【制剂与规格】粉针剂：１８５ｍＢｑ（５ｍＣｉ）、３７０ｍＢｑ（１０ｍＣｉ）。

【注意事项】如真性红细胞增多症的红细胞已降至５×１０９／Ｌ左右，慢性白血病的白细胞已降至３×１０９／Ｌ左右，原发性血小板增多症的血小板下降至３×１０９／Ｌ左右，应即停药。

抗癌锑Ｓｔｉｂｉｕｍ－７１

其他名称：锑胺羧螯合物，锑－７１，Ｓｂ－７１。

【作用与用途】本品为金属螯合物，通过对癌细胞的微量金属代谢的影响而抑制癌细胞生长。用于纤维肉瘤、滑膜肉瘤有较好疗效；对头颈部肿瘤、胃肠道癌及乳腺癌也有一定疗效。

【用法与用量】静脉注射：２５ｍｇ／ｄ，用５％葡萄糖注射液２０～４０ｍＬ稀释，连用２ｄ无反应时改为５０ｍｇ（１ｍｇ／ｋｇ），１次／ｄ，总量７５０～１０００ｍｇ为１个疗程。动脉插管剂量同静脉注射。

【不良反应】部分患者可出现心肌损伤，停药后１周内可自行恢复。

【制剂与规格】注射液：５０ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．心脏病患者慎用。

２．本品对组织有一定刺激性，不可做肌内注射或皮下注射。少数患者可引起静脉炎。

３．不可用生理盐水或葡萄糖氯化钠注射液稀释。

米替福新Ｍｉｌｔｅｆｏｓｉｎｅ

其他名称：米特福辛（Ｍｉｌｔｅｘ），米替福林。

【药代动力学】局部给药用于皮肤转移，不能检测到药物浓度。动物实验（经口投药）表明：本品吸收良好，在肝、肾、肺中药物累积量最大，Ｖｄ为４．７Ｌ／ｋｇ。蛋白结合率几乎为１００％。药物在肝脏可能通过磷脂酶Ｃ和磷脂酶Ｄ代谢为胆碱、胆碱磷酸、１，２－二酰基甘油磷脂酰胆碱。终末消除半衰期为９６ｈ。

【作用与用途】本品为一种合成的磷酸胆碱类似物，其化学结构与细胞膜中存在的天然磷脂很相似。作用机制尚不明确。推测本品通过抑制细胞膜中的酶系统（如蛋白激酶Ｃ）及磷脂酰胆碱的合成，产生抑制细胞增殖及细胞毒作用。本品也可抑制血小板活化因子诱导的反应及磷酸肌醇的形成。本品的药理活性表现为抗肿瘤、免疫调节、抗病毒、抗原虫作用。用于黑热病和皮肤利什曼病、乳腺癌的皮肤转移。

【用法与用量】口服：①用于黑热病和皮肤利什曼病：推荐剂量为２．５ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），最大剂量为１５０ｍｇ／ｄ。②局部给药用于乳腺癌的皮肤转移：通常每１０ｃｍ２给予１～２滴，１ｄ剂量不超过５ｍＬ。第１周１次／ｄ，接下来２次／ｄ（早、晚各１次），推荐持续至少８周。当皮肤转移灶完全消失后，应再继续用药至少４周；如未完全消失，应持续治疗，直至对本品无效。

【不良反应】口服后可出现肾毒性、肝毒性、腹泻、便秘、白细胞增多、血小板增多。局部给药出现皮肤刺激症状，可能出现胃肠道刺激症状。

【制剂与规格】外用溶液：６００ｍｇ（１０ｍＬ）。胶囊剂：１０ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】

１．有肿瘤大量、深度转移的患者禁忌使用。

２．肿瘤转移至乳房植入物上生长的患者慎用。

３．建议在治疗开始、治疗过程中每６个月进行一次眼科检查。

贝沙罗汀Ｂｅｘａｒｏｔｅｎｅ

其他名称：Ｔａｒｇｒｅｔｉｎ。

【药代动力学】局部给药的起效时间为４～５６周。口服给药后，起效时间为８～２６周，ｔｍａｘ为２～４ｈ。给予３００ｍｇ和４００ｍｇ后的ＡＵＣ分别为３０００（ｎｇ·ｈ）／ｍＬ和８０００（ｎｇ·ｈ）／ｍＬ。蛋白结合率高于９９％。经肝脏氧化代谢，再葡萄糖醛酸化，代谢物为６－羟基贝沙罗汀、７－羟基贝沙罗汀、６－氧代贝沙罗汀、７－氧代贝沙罗汀。肾排泄率低于１％，ｔ１／２为７ｈ。

【作用与用途】本品属视黄醛类药，为选择性视黄醛类Ｘ受体（ＲＸＲ）配体，仅有少量与视黄醛酸受体（ＲＡＲ）结合。ＲＸＲ路径的激活，可诱导程序性细胞死亡和其他细胞活性（如增强胰岛素作用）。口服给药用于耐药的皮肤Ｔ细胞淋巴瘤；局部给药用于难治或不能耐受其他治疗的皮肤Ｔ细胞淋巴瘤。

【用法与用量】

１．口服：一次３００ｍｇ／ｍ２，１次／ｄ，进餐时服用，直至肿瘤进展或不可耐受。

２．局部给药：首周隔日１次，若能耐受，每周递增剂量，依次增加为１次／ｄ、２次／ｄ、３次／ｄ，最大剂量为４次／ｄ，直至肿瘤进展。

【不良反应】可见外周水肿和血栓性静脉炎；甲状腺功能减退、高钙血症、高脂血症；呼吸困难、肺炎；肌痛、头痛；肝药酶升高、恶心、呕吐、腹痛、腹泻和胰腺炎；贫血、凝血障碍、白细胞减少；皮肤干燥、皮肤疼痛、瘙痒、光过敏、皮疹、皮炎、湿疹、鳞状湿疹、剥脱性皮炎、面部潮红；发热、寒战和感染。

【制剂与规格】胶囊剂：７５ｍｇ。凝胶剂：１％（６０ｍｇ∶６０ｇ）。

【注意事项】

１．对本品或其他视黄醛类药过敏者、孕妇或可能怀孕的妇女禁忌使用。

２．下列情况慎用：肝肾功能不全、糖尿病、高脂血症、甲状腺功能减退、骨髓抑制、光敏感、乙醇摄入过量、胆道疾病患者及育龄妇女。

３．本品可升高ＣＡ１２５的测定值。

【药物相互作用】

１．ＣＹＰ３Ａ４抑制剂可能升高本品的血药浓度；ＣＹＰ３Ａ４诱导剂可能降低本品的血药浓度。

２．与维生素Ａ合用，可增加发生视黄醛类药毒性的风险。

３．与甲氨蝶呤合用可增强两者的肝毒性。

４．本品可减弱避孕药的药效，因本品可增加后者的代谢，降低其血药浓度。

５．本品可降低他莫昔芬的血药浓度，因其可增加后者的代谢。

６．与食物同服，本品的生物利用度显著增加；在脂肪餐后给药可使其ＡＵＣ升高３５％，血药峰浓度升高４８％。

７．葡萄柚汁可能升高本品的血药浓度。


第十节 抗肿瘤辅助药物

一、升血药

非格司亭Ｆｉｌｇｒａｓｔｉｍ

其他名称：重组人粒细胞集落刺激因子（ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＧｒａｎｕ?ｌｏｃｙｔｅＣｏｌｏｎｙＳｔｉｍｕｌａｔｉｎｇＦａｃｔｏｒ），来格司亭（Ｌｅｎｏｇｒａｓｔｉｍ），ｒｈＧ－ＣＳＦ，吉粒芬，瑞白，惠尔血，Ｇｒａｎ，优保津。

【药代动力学】静脉滴注后３０ｍｉｎ达血药峰浓度。ｔ１／２为１～５ｈ。

【作用与用途】本品是应用重组ＤＮＡ技术制成的人粒细胞集落刺激因子，它与由人体膀胱癌细胞培养液的上清液提取的Ｇ－ＣＳＦ具有相同的生物学活性。能刺激中性粒细胞祖细胞，使其分化、增殖，促进成熟中性粒细胞自骨髓释放，并增强成熟中性粒细胞的功能。适用于各种恶性肿瘤化疗引起的中性粒细胞减少，也用于骨髓增生异常综合征伴发的中性粒细胞减少、再生障碍性贫血的中性粒细胞减少症，以及先天性、特发性中性粒细胞减少症。

【用法与用量】

１．化疗引起的白细胞减少５０～３００μｇ／ｍ２，皮下注射或静脉注射，１次／ｄ，根据症状、年龄增减剂量。

２．骨髓移植移植后第１～５日，３００μｇ／ｍ２静脉滴注，１次／ｄ，白细胞增至５×１０９／Ｌ以上时，观察症状中止给药。

【不良反应】

１．偶有皮疹、皮肤发红、肝功能异常。

２．恶心、呕吐、骨痛、肌肉痛。

３．发热、头痛、倦怠等。

【制剂与规格】冻干粉针剂：７５μｇ、１５０μｇ、３００μｇ。

【注意事项】

１．孕妇、新生儿及对本品过敏者禁用。

２．心、肝、肾功能不全者慎用。

３．静脉给药应尽量减慢给药速度。

４．骨髓幼稚细胞没有充分减少的骨髓性白血病患者及末梢血中可看到幼稚细胞的骨髓白血病患者禁用。

重组人粒细胞－巨核集落刺激因子ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＧｒａｎｕｌｏｃｙｔｅ－ＭａｃｒｏｐｈａｇｅＣｏｌｏｎｙＳｔｉｍｕｌａｔｉｎｇＦａｃｔｏｒ

其他名称：沙格莫丁，沙格司亭，莫拉司亭，ｒｈＧＭ－ＣＳＦ，生白能，先特能，Ｌｅｕｃｏｍａｘ。

【药代动力学】皮下注射３μｇ／ｋｇ、１０μｇ／ｋｇ或２０μｇ／ｋｇ和注射３～３０μｇ／ｋｇ，可观察到血药浓度峰值和ＡＵＣ随剂量的增大而增高。皮下注射本品，３～４ｈ血药浓度达到峰值。静脉注射本品的ｔ１／２为１～２ｈ，皮下注射则为２～３ｈ。

【作用与用途】本品是调节造血功能和血细胞功能所必需的蛋白质，能刺激造血前体细胞增殖和分化，刺激粒细胞、单核细胞和Ｔ淋巴细胞的生长，使其成熟细胞数目增多。适用于治疗和预防骨髓抑制所引起的白细胞低下。

【用法与用量】

１．肿瘤化疗５～１０μｇ／ｋｇ，１次／ｄ，皮下注射；预防化疗所致的白细胞减少症于化疗后２４ｈ应用，连用７～１０ｄ。

２．骨髓移植５～１０μｇ／ｋｇ，静脉滴注４～６ｈ，１次／ｄ，持续应用至中性粒细胞绝对计数≥１０００／μＬ，并超出３ｄ。

３．骨髓增生异常综合征、再生障碍性贫血３μｇ／ｋｇ，皮下注射，１次／ｄ。

【不良反应】发热、皮疹，偶见低血压、水肿、胸痛、骨痛和腹泻。

【制剂与规格】冻干粉针剂：１５０μｇ、３００μｇ、７００μｇ。

【注意事项】

１．偶有发生急性过敏反应（血管神经性水肿、支气管痉挛、过敏性休克），如出现此反应，立即停药，并给予适当治疗。

２．对本品过敏者及自身免疫性血小板减少性紫癜患者禁用。

３．超过推荐剂量可出现多发浆膜综合征，用非类固醇抗炎药控制或停药。

重组人促红细胞生成素－βＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＥｒｙｔｈｒｏｐｏｉ?ｅｔｉｎ－β

其他名称：ｒｈＥＰＯ，益比奥（Ｅｐｉａｏ），罗可曼（Ｒｅｃｏｒｍｏｎ）。

【药代动力学】促红细胞生成素（ＥＰＯ）皮下注射给药吸收缓慢，２ｈ后可见血清药物浓度升高，ｔｍａｘ为１８ｈ，骨髓为特异性摄取器官，药物主要为肝脏和肾脏摄取。给药后大部分在体内代谢，动物实验表明，除肝脏外，还有少部分药物在肾、骨髓和脾脏内降解。肾脏不是ＥＰＯ的主要排泄器官，使用ＥＰＯ的贫血患者，药物以原形经肾脏排泄的量小于１０％。

【作用与用途】ＥＰＯ是由肾脏分泌的一种活性糖蛋白，作用于骨髓中红系定向造血干细胞，能促进其增殖、分化。本品为重组人促红素（ｒｈＥ?ＰＯ），与天然产品相比，生物学作用在体内外基本一致。用于肾功能不全所致贫血、外科围手术期的红细胞动员及治疗非骨髓恶性肿瘤应用化疗引起的贫血，不用于治疗肿瘤患者由其他因素（如铁或叶酸盐缺乏、溶血或胃肠道出血）引起的贫血。

【用法与用量】静脉或皮下注射：①肾性贫血，每周分２～３次给药，也可每周１次给药。给药剂量和次数需依据患者贫血程度、年龄等调整。②外科围手术期，１５０ＩＵ／ｋｇ，每周３次。③肿瘤化疗引起的贫血：起始剂量１５０～２００ＩＵ／ｋｇ／次，每周３次。

【不良反应】少数患者可出现头痛、低热、乏力、肌痛、关节痛、血压升高、血栓形成等。有时会有恶心、呕吐、食欲不振、腹泻的情况发生。极少数患者出现过敏反应。

【制剂与规格】冻干粉针剂：１００００ＩＵ。

【注意事项】

１．本品用药期间应定期检查血细胞比容，避免红细胞过度生成。

２．应用本品有时会引起血清钾轻度升高，应适当调整饮食。

３．对有心肌梗死、肺梗死、脑梗死的患者及有药物过敏史的患者应慎重给药。

４．治疗期间因出现有效造血，机体铁需求量增加，应每日补充铁剂。

５．叶酸或维生素Ｂ１２不足会降低本品疗效。

６．运动员慎用。

７．未控制的重度高血压患者、对本品及人血清清蛋白过敏者及合并感染者禁忌使用。

８．药物过量可能会导致血细胞比容过高，引起致命的心血管系统并发症。

重组人血小板生成素ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＴｈｒｏｍｂｏｐｏｉｅｔｉｎ

其他名称：ｒｈＴＰＯ，特比澳。

【药代动力学】本品在体内的吸收与消除过程基本符合线性动力学特征，消除比较缓慢，体内ｔ１／２较长。ｔ１／２为（４０．２±９．４）ｈ。多次皮下注射，血药浓度升高的水平与给药的累积剂量呈正相关，药物在体内无蓄积倾向。

【作用与用途】血小板生成素（ＴＰＯ）是刺激巨核细胞生长及分化的内源性细胞因子，对巨核细胞生成的各阶段均有刺激作用，包括前体细胞的增殖和多倍体巨核细胞的发育及成熟，从而升高血小板数目。本品与内源性ＴＰＯ具有相似的药理作用。治疗实体瘤化疗后所致的血小板减少症，适用对象为血小板低于５０×１０９／Ｌ且医生认为有必要升高血小板治疗的患者。

【用法与用量】皮下注射：每日３００ｕ／ｋｇ，１次／ｄ，连续应用１４ｄ；血小板恢复至１００×１０９／Ｌ以上，或血小板计数绝对值升高至５０×１０９／Ｌ时即应停用。

【不良反应】偶有发热、肌肉酸痛、头晕等。

【制剂与规格】注射液：１５０００ｕ。

【注意事项】

１．本品过量应用或常规应用于特异体质者可造成血小板过度升高。

２．本品适用对象为血小板低于５０×１０９／Ｌ的患者。

３．本品应在化疗结束后６～２４ｈ开始使用。

４．使用本品过程中应定期检查血常规。

５．对本品过敏者、严重心脑血管疾病患者、患有其他血液高凝疾病者、近期发生血栓病者及合并严重感染者禁用。

重组人白介素－１１ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＩｎｔｅｒｌｕｋｉｎ－１１

其他名称：ｒｈＩＬ－１１，迈格尔，巨和粒。

【药代动力学】本品５０μｇ／ｋｇ单剂量皮下注射给药，Ｃｍａｘ为（１７．４±５．４）ｎｇ／ｍＬ，ｔｍａｘ为（３．２±２．４）ｈ，终末清除半衰期为（６．９±１．７）ｈ。皮下注射的生物利用度为６５％～８０％，未观察到药物体内蓄积或清除率降低的现象。在大鼠模型中，放射标记的重组人白介素－１１给药后从血浆中很快被清除，并分布到一些血液灌流量大的组织器官。肾脏是主要的药物清除途径。但尿液中以原形排泄的药物很少，提示药物在排泄前经过代谢处理。

【作用与用途】本品是应用基因重组技术生产的一种促血小板生长因子，可直接刺激骨髓造血干细胞和巨核祖细胞的增殖，诱导巨核细胞的成熟分化，增加体内血小板的生成，从而提高血液的血小板计数，而血小板功能无明显改善。本品用于实体瘤和白血病放疗、化疗后血小板减少症的预防和治疗及其他原因引起的血小板减少症的治疗。

【用法与用量】推荐本品应用剂量为２５μｇ／ｋｇ，于化疗结束后２４～４８ｈ起或发生血小板减少症后皮下注射，１次／ｄ，疗程一般为７～１４ｄ。轻度血小板减少症剂量可调整为１２．５μｇ／ｋｇ。血小板计数恢复后应及时停药。

【不良反应】均为轻至中度，且停药后均能迅速消退，包括水肿、头痛、发热、心悸、心动过速、心房颤动、恶心、呕吐、眩晕、失眠、呼吸困难、皮疹、结膜充血。偶见一过性视力模糊。

【制剂与规格】粉针剂：１．５ｍｇ、３ｍｇ。

【注意事项】

１．肿瘤化疗患者应在化疗后使用。

２．使用本品过程中应定期检查血常规，注意血小板计数的变化。

３．器质性心脏病患者，尤其充血性心力衰竭及有心房纤颤、心房扑动病史的患者慎用。

４．使用期间应注意毛细血管渗漏综合征的监测，如体重增加、水肿、浆膜积液等。

５．对本品过敏者禁用。

二、抗骨转移药

氯膦酸二钠ＣｌｏｄｒｏｎａｔｅＤｉｓｏｄｉｕｍ

其他名称：双氯甲烷二膦酸二钠，骨膦（Ｂｏｎｅｆｏｓ）。

【药代动力学】本品口服生物利用度为１％～２％。给药后很快从血中清除，其清除由骨转化率所控制。ｔ１／２为２ｈ，在动物骨内ｔ１／２至少３个月。３０％被骨吸收，７０％以原形在２４ｈ内随尿排出。

【作用与用途】氯膦酸盐在化学上被定义为二膦酸盐，是天然焦磷酸盐的类似物。氯膦酸盐对骨类矿化组织具有强烈的亲和性，可抑制这些组织中可能由恶性肿瘤引起的异常增强的骨吸收。因此，患者在本品治疗期间，升高的血清钙浓度下降，骨折危险也降低。用于恶性肿瘤并发的高钙血症、溶骨性癌转移引起的骨痛、各种类型的骨质疏松，并可避免或延迟恶性肿瘤溶骨性骨转移。

【用法与用量】

１．静脉滴注３～５ｍｇ／ｋｇ，３～４ｈ输完，连续３～５ｄ。

２．口服从静脉用药第１日开始，２粒／次，３次／ｄ，于餐前１ｈ服用。

【不良反应】可能会出现腹胀、腹痛、眩晕、疲劳。

【制剂与规格】注射液：３００ｍｇ。胶囊剂：４００ｍｇ。

【注意事项】

１．治疗期间要定期检查肝肾功能和血常规。

２．本品不宜与牛奶、抗酸药、含二价阳离子的药物合用，以免降低生物活性。

３．静脉滴注药量过大、速度过快可导致肾功能受损。

【药物相互作用】

１．勿与其他二膦酸盐合用。

２．与非甾体类抗炎镇痛药同时使用，有引起肾功能不全的报道。

３．与氨基糖苷类药物同时使用时应谨慎。

４．与磷酸雌莫司汀同时使用，可使磷酸雌莫司汀血清浓度升高达８０％。

５．本品可与二价阳离子形成难溶的复合物，因此，同时给予食物或抗酸药、铁剂等含二价阳离子的药物，可使本品的生物利用度显著降低。

帕米膦酸二钠ＰａｍｉｄｒｏｎａｔｅＤｉｓｏｄｉｕｍ

其他名称：博宁，阿可达（Ａｒｅｄｉａ）。

【药代动力学】癌症患者以本品４５ｍｇ溶于５００ｍＬ生理盐水后静脉滴注４ｈ以上，滴注结束后血浓度为０．９６ｍｇ／Ｌ。平均有５１％的药物以原形从尿中排泄，呈双相处置动力学特点，ｔ１／２α和ｔ１／２β分别为１．６ｈ和２７．２ｈ。动物实验表明，本品给药后迅速从循环系统消除，主要分布在骨骼、肝脏、脾脏和气管软骨中。本品可长期滞留于骨组织中，ｔ１／２最长可达３００ｄ。

【作用与用途】本品为二膦酸类药物，可强烈抑制羟磷灰石的溶解和破骨细胞的活性，对骨质的吸收具有十分显著的抑制作用，对癌症的溶骨性骨转移所致的疼痛有止痛作用。可用于治疗癌症所致的高钙血症，也适用于恶性肿瘤引起的高钙血症、骨质疏松症、Ｐａｇｅｔ病（变形性骨炎）。

【用法与用量】静脉滴注：①恶性肿瘤、高钙血症，３０～９０ｍｇ缓慢静脉滴注，时间不少于２ｈ。②早期骨转移，６０ｍｇ，每４周１次。③广泛骨转移，９０ｍｇ，每４周１次。④Ｐａｇｅｔ病，３０ｍｇ，每周１次；或６０ｍｇ，每２周１次。静脉滴注总量１８０～２１０ｍｇ。

【不良反应】

１．一过性轻度发热和淋巴细胞减少。

２．低血钙和低磷酸血症。

３．偶见静脉滴注部位反应，一过性肌肉疼痛。

【制剂与规格】粉针剂：１５ｍｇ、３０ｍｇ。

【注意事项】

１．对二膦酸盐过敏的患者禁用。

２．严禁一次将药物静脉注射。

３．严重肾功能损伤、心血管疾病患者及驾驶员慎用。

降钙素Ｃａｌｃｉｔｏｎｉｎ

其他名称：密盖息。

【药代动力学】肌内或皮下注射后，ｔｍａｘ为０．５～１ｈ，ｔ１／２为７０～９０ｍｉｎ。９５％的代谢物随尿排出。蛋白结合率为３０％～４０％。鼻腔喷雾应用的生物利用度约为注射给药的５０％。

【作用与用途】降钙素是由甲状腺滤泡旁细胞分泌的激素，它是由３２个氨基酸组成的多肽，具有１～７个二硫键，在羧基末端为脯氨酰胺基，是矿物质及骨代谢的主要调节因子。可抑制破骨细胞活性而刺激成骨细胞成长及活性，抑制骨脱钙，防止钙丢失。适用于老年骨质疏松症急性疼痛发作或骨更新活跃期、高钙血症、畸形性骨炎及神经营养不良疾病。

【用法与用量】

１．高钙血症危象５～１０ＩＵ／（ｋｇ·ｄ），滴注６ｈ以上，或分２～４次，缓慢静脉注射。

２．慢性高血钙５～１０ＩＵ／ｋｇ皮下或肌内注射，１～２次／ｄ。

３．其他慢性疾病５０～１００ＩＵ，１次／ｄ或隔日１次。

【不良反应】恶心、呕吐、轻微面部潮红伴有灼热感，发生率与剂量有关。罕见过敏反应。

【制剂与规格】注射液：５０ＩＵ、１００ＩＵ。喷鼻剂：４４００ＩＵ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．卧床患者长期治疗，每月至少检查尿沉渣１次。

２．孕妇及哺乳期妇女不宜使用。

３．用药期间每日需从饮食中补充钙６００～１２００ｍｇ。

唑来膦酸ＺｏｌｅｄｒｏｎｉｃＡｃｉｄ

其他名称：艾朗，艾瑞宁，密固达。

【药代动力学】对骨质溶解性骨转移瘤的患者，给药后１周可见骨质吸收指标下降；对肿瘤引起的高钙血症患者，起效时间为２～７ｄ，疗效可维持３２～３９ｄ；对Ｐａｇｅｔ病患者，单次给药后３～５ｄ即可起效，第１０日可达最大疗效。本品ＡＵＣ与给药剂量呈线性相关，血浆蛋白的结合率约２２％，且与血药浓度无关。本品在体内不被生物转化，主要（约９５％）以原形经肾排泄，血浆清除率为５．６Ｌ／ｈ，三相ｔ１／２分别为０．２４ｈ、１．８７ｈ、１４６ｈ。

【作用与用途】本品系一种杂环咪唑二膦酸盐，其作用如下：①与羟基磷灰石结合，抑制破骨细胞引起的骨吸收。②干扰破骨细胞募集与细胞活性，并通过成骨细胞介导，导致破骨细胞凋亡。③也有证据显示，本品可刺激骨的形成。本品除可与骨多细胞单位接触，抑制其整个生命周期（大约３个月）的活性外，还能在成骨细胞或静息骨表面蓄积，妨碍这些骨骼表面多细胞单位的发育，因此具有较长的药效持续时间。④本品可通过抑制降解骨基质的蛋白水解酶，而起到抑制肿瘤细胞侵袭的作用。用于恶性肿瘤溶骨性骨转移引起的骨痛和高钙血症、实体肿瘤骨转移、多发性骨髓瘤、绝经后骨质疏松及近期发生过髋部脆性骨折的患者减少再发骨折的风险。

【用法与用量】静脉滴注：①骨转移瘤、多发性骨髓瘤，４ｍｇ／次，滴注１５ｍｉｎ，每３～４周１次。②恶性肿瘤高钙血症，４ｍｇ／次，时间至少１５ｍｉｎ。治疗后血清钙浓度没有恢复到正常范围内，可再给予４ｍｇ，但至少间隔７ｄ。③绝经后骨质疏松，５ｍｇ／次，时间至少１５ｍｉｎ，每年１次。

【不良反应】最常见的不良反应为发热。可见低血压、失眠、焦虑；呼吸困难、咳嗽；胸痛、骨痛、关节痛、肌肉痛；血肌酐升高、泌尿道感染；吞咽困难、恶心、呕吐；血细胞减少及流感样症状等。

【制剂与规格】冻干粉针剂：１ｍｇ、４ｍｇ、５ｍｇ。

【注意事项】

１．本品可能导致严重的肌肉骨骼疼痛，但原因不明。

２．对二膦酸盐过敏者、严重肾功能不全者、孕妇及哺乳期妇女禁忌使用。

３．肾脏损害者、有甲状旁腺功能减退史者、阿司匹林敏感性哮喘患者慎用。

４．给药前应监测血清肌酸酐浓度；给药期间定期监测血钙、血磷、血镁浓度；对长期用药者，应每３～６个月检查患者是否患有蛋白尿和氮质血症。

【药物相互作用】

１．与氨基糖苷类药物合用可能延长低血钙的持续时间，因后者具有降低血钙的协同作用，故合用时应慎重。

２．与利尿药合用时可能会增大低血钙的危险性，因此，两药合用应慎重。

３．有肾功能恶化的恶性肿瘤高钙血症患者，合用沙利度胺可增加引起肾功能不全的危险性。

伊班膦酸钠ＩｂａｎｄｒｏｎａｔｅＭｏｎｏｓｏｄｉｕｍ

其他名称：伊班膦酸一钠一水合物，Ｉｂａｎｄｒｏｎａｔｅ，ＳｏｄｉｕｍＩｂａｎｄｒｏｎａｔｅ，艾本，邦罗力，Ｂｏｎｄｒｏｎａｔ，佳诺顺。

【药代动力学】本品口服生物利用度低，宜采用静脉给药。单次给予２ｍｇ、４ｍｇ和６ｍｇ静脉滴注２ｈ，其Ｃｍａｘ和ＡＵＣ与剂量呈线性相关。本品２ｍｇ静脉滴注时，Ｃｍａｘ为２４６ｎｇ／ｍＬ；６ｍｇ静脉滴注时，Ｃｍａｘ为３２８ｎｇ／ｍＬ。药物主要分布于骨组织中，Ｖｄ为１５０Ｌ。主要排泄途径为肾脏，大部分以原形随尿排出。总体清除率为１３０ｍＬ／ｍｉｎ，肾脏清除率为８８ｍＬ／ｍｉｎ，ｔ１／２为１０．２～１５．８ｈ。血液透析可清除本品。

【作用与用途】本品为二膦酸盐类骨吸收抑制药，由于二膦酸盐对骨骼中的无机物具有高度亲和力，因而能特异性地作用于骨组织。可能主要通过与骨内羟磷灰石结合，抑制羟磷灰石的溶解和形成，从而产生抗骨吸收的作用。此外，本品可能还与直接改变破骨细胞的形态学或直接抑制成骨细胞介导的细胞因子等有关。用于：治疗伴有或不伴有骨转移的恶性肿瘤引起的高钙血症；治疗恶性肿瘤溶骨性骨转移导致的骨痛；预防和治疗绝经后骨质疏松症；预防乳腺癌患者骨骼事件和骨转移；治疗乳腺癌转移性骨疾病。

【用法与用量】静脉滴注：①高钙血症，应根据高钙血症的严重程度和肿瘤类型决定用药剂量。大多数严重高钙血症患者，单剂４ｍｇ有效；中度高钙血症患者，单剂２ｍｇ有效。②骨痛，４ｍｇ，滴注时间不少于４ｈ。

【不良反应】

１．可见血清磷酸盐水平下降、血钙浓度降至正常水平以下。

２．少数患者可出现体温升高、偶可出现流感样症状及胃肠道不适。

３．肝肾功能异常。

【制剂与规格】注射液：１ｍｇ、２ｍｇ。

【注意事项】同唑来膦酸。

【药物相互作用】同唑来膦酸。

三、止吐药

甲氧氯普胺Ｍｅｔｏｃｌｏｐｒａｍｉｄｅ

其他名称：氯普胺，灭吐灵，天吐宁，胃复安。

【药代动力学】进入血液循环后，１３％～２２％迅速与血浆蛋白（主要为清蛋白）结合。经肝脏代谢。ｔ１／２一般为４～６ｈ，根据用量大小有别。作用开始时间：肌内注射１０～１５ｍｉｎ，静脉注射１～３ｍｉｎ。持续时间一般为１～２ｈ。主要以游离型、结合型或代谢产物形式经肾脏排泄，也可自乳汁排出。

【作用与用途】本品为多巴胺（Ｄ２）受体拮抗剂，同时还具有５－ＨＴ（５－ＨＴ４）受体激动效应，对５－ＨＴ３受体有轻度抑制作用。可作用于延髓催吐化学感受区（ＣＴＺ）中多巴胺受体而提高ＣＴＺ的阈值，具有强大的中枢性镇吐作用。本品亦能阻断下丘脑多巴胺受体，抑制泌乳素抑制因子，促进催乳素的分泌，故有一定的催乳作用。对中枢其他部位的抑制作用较微，有较弱的安定作用，较少引起催眠作用。对于胃肠道的作用主要在上消化道，促进胃及上部肠段的运动；提高静息状态胃肠道括约肌的张力，增加下食管括约肌的张力和收缩的幅度，使食管下端压力增加。阻断胃食管反流，加强胃和食管蠕动，并增强对食管内容物的廓清能力。主要用途：①可用于因脑部肿瘤手术、肿瘤的放疗及化疗、脑外伤后遗症、急性颅脑损伤及药物所引起的呕吐。②对于胃胀气性消化不良、食欲不振、嗳气、恶心、呕吐也有较好的疗效。③可用于海空作业引起的呕吐及晕车（船）。④可增加食管括约肌压力，从而减少全身麻醉时肠道反流所致吸入性肺炎的发生率；可减轻钡餐检查时的恶心、呕吐反应，促进钡剂通过；十二指肠插管前服用，有助于顺利插管。⑤对糖尿病性胃轻瘫、胃下垂等有一定疗效；也用于幽门梗阻及对常规治疗无效的十二指肠溃疡。⑥可减轻偏头痛引起的恶心，并可能由于提高胃通过率而促进麦角胺的吸收。⑦本品有催乳作用，可试用于乳量严重不足的产妇。⑧可用于胆道疾病和慢性胰腺炎的辅助治疗。

【用量与用法】

１．口服一次５～１０ｍｇ，３次／ｄ，饭前３０ｍｉｎ服用。儿童１～２．５ｍｇ／次，分３次服。

２．肌内注射一次１０～２０ｍｇ。一般不宜超过每日０．５ｍｇ／ｋｇ，否则易引起锥体外系反应。

【不良反应】

１．主要不良反应为镇静作用，可有倦怠、嗜睡、头晕等。其他有便秘、腹泻、皮疹及溢乳、男子乳房发育等，但较为少见。

２．本品大剂量或长期应用，可能因阻断多巴胺受体，使胆碱能受体相对亢进而导致锥体外系反应（特别是年轻人）。

３．注射给药可能引起直立性低血压。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。注射液：１０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．禁用于嗜铬细胞瘤、癫痫及进行放疗或化疗的乳癌患者，对胃肠道活动增强可导致危险如机械性肠梗阻、胃肠出血等的患者，也禁用。

２．本品遇光变成黄色或黄棕色后，毒性增高。

【药物相互作用】

１．吩噻嗪类药物能增强本品的锥体外系不良反应，不宜合用。

２．抗胆碱药能减弱本品的止吐效应。

３．本品可降低西咪替丁的口服生物利用度，两药若必须合用，服药时间应至少间隔１ｈ。

４．本品能增加对乙酰氨基酚、氨苄西林、左旋多巴、四环素等的吸收速率，地高辛的吸收因合用本品而减少。

苯海拉明Ｄｉｐｈｅｎｈｙｄｒａｍｉｎｅ

其他名称：苯那君，可他敏，苯那坐尔。

【药代动力学】口服后经胃肠吸收，３ｈ血浓度达最高峰，维持４～６ｈ。由肝脏代谢，经尿、大便、汗液排出，哺乳期妇女亦可由乳汁排出一部分。

【作用与用途】本品为乙醇胺的衍生物，抗组胺效应不及异丙嗪，作用持续时间也较短，镇静作用两药一致；也有局麻、镇吐和抗Ｍ受体样作用。用于皮肤黏膜的过敏、急性过敏反应、晕车晕船、帕金森病和锥体外系症状，也用于镇静催眠和术前给药。

【用量与用法】可口服、肌内注射及局部外用。因有刺激性，不能皮下注射。

１．口服２５ｍｇ／次，３～４次／ｄ，饭后服。

２．肌内注射２０ｍｇ／次，１～２次／ｄ。极量为０．１ｇ／次，０．３ｇ／ｄ。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。注射液：２０ｍｇ（１ｍＬ）。乳膏剂：２０ｇ。

【不良反应】最常见的有嗜睡、注意力不集中、疲乏、头晕、头昏、共济失调、恶心、呕吐、食欲不振、口干等。

【注意事项】

１．支气管哮喘患者服苯海拉明后可能使痰液黏稠、不易咳出而加重呼吸困难。

２．低血压、高血压、其他心血管疾病、甲状腺功能亢进、青光眼患者慎用。

３．长期应用本品可能引起溶血或造血功能障碍。

４．抗组胺药虽属抗变态反应药物，但此类药物本身亦可引起过敏。

５．苯海拉明如与催眠、镇静、安定类药物合用，或同时饮酒可加重中枢抑制作用。

６．本品可影响神经肌肉接头的传导，重症肌无力患者禁用。

【药物相互作用】

１．本品可短暂影响巴比妥类药和磺胺醋酰钠等的吸收。

２．与对氨基水杨酸钠同用可降低后者血药浓度。

３．可增强中枢神经抑制药的作用。

地塞米松Ｄｅｘａｍｅｔｈａｓｏｎｅ

其他名称：德沙美松，氟甲强的松龙，氟美松，息洛安。

【药代动力学】本品极易自消化道吸收，血浆半衰期为１９０ｍｉｎ，组织半衰期为３ｄ。血浆蛋白结合率较其他皮质激素类药物低。

【作用与用途】本品属肾上腺皮质激素类药，具有抗炎、抗过敏、抗风湿、免疫抑制作用。主要用于治疗严重细菌感染和严重过敏性疾病、各种血小板减少性紫癜、粒细胞减少症、严重皮肤病、器官移植的免疫排斥反应、肿瘤及对糖皮质激素敏感的眼部炎症等。

【用法与用量】

１．口服初始剂量为０．７５～３ｍｇ／次，２～４次／ｄ。维持量视病情而定，约为０．７５ｍｇ／ｄ。

２．静脉注射２～２０ｍｇ／次。

３．静脉滴注应以５％葡萄糖注射液稀释，可２～６ｈ重复给药至病情稳定，但大剂量连续给药一般不超过７２ｈ。

还可用于缓解恶性肿瘤所致的脑水肿，首剂静脉注射１０ｍｇ，随后每６ｈ肌内注射４ｍｇ，一般１２～２４ｈ患者可有所好转，２～４ｄ后逐渐减量，５～７ｄ停药。对不宜手术的脑肿瘤，首剂可静脉注射５０ｍｇ，以后每２ｈ重复给予８ｍｇ，数日后再减至２ｍｇ／ｄ，分２～３次静脉给予。用于鞘内注射５ｍｇ／次，间隔１～３周注射一次。

【不良反应】

１．长程使用可引起以下不良反应：医源性库欣综合征面容和体态、体重增加、下肢水肿、紫纹、易出血、创口愈合不良、痤疮、月经紊乱、肱骨或股骨头缺血性坏死、骨质疏松及骨折、肌无力、肌萎缩、低血钾综合征、胃肠道刺激、胰腺炎、消化性溃疡或穿孔、儿童生长受到抑制、青光眼、白内障、良性颅内压升高综合征、糖耐量减退和糖尿病加重。

２．可出现精神症状，如欣快感、激动、谵妄、不安、定向力障碍，也可表现为精神抑制。

３．并发感染为肾上腺皮质激素的主要不良反应。

４．糖皮质激素停药综合征。有时患者在停药后出现头晕、昏厥倾向、腹痛或背痛、低热、食欲减退、恶心、呕吐、肌肉或关节疼痛、头疼、乏力、软弱，经仔细检查如能排除肾上腺皮质功能减退，则可考虑为糖皮质激素依赖综合征。

【制剂与规格】片剂：０．７５ｍｇ。注射液：１ｍｇ、２ｍｇ、５ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品及肾上腺皮质激素类药物有过敏史患者禁用，高血压、血栓症、胃及十二指肠溃疡、精神病、电解质代谢异常、心肌梗死、内脏手术、青光眼等患者一般不宜使用。

２．结核病、急性细菌性或病毒性感染患者应用时，必须给予适当的抗感染治疗。

３．长期服药后，停药前应逐渐减量。

４．糖尿病、骨质疏松症、肝硬化、肾功能不全、甲状腺功能低下患者慎用。

【药物相互作用】

１．与巴比妥类、苯妥英、利福平同服，本品的皮质激素作用减弱。

２．与水杨酸类药合用，更易致消化性溃疡。

３．可减弱抗凝药、口服降糖药作用，应调整剂量。

泼尼松龙Ｐｒｅｄｎｉｓｏｌｏｎｅ

其他名称：氢化泼尼松，强的松龙，百力特。

【药代动力学】本品极易由消化道吸收，其本身以活性形式存在，无须经肝脏转化即发挥其生物效应。口服后１～２ｈ血浆血药浓度达峰值，ｔ１／２为２～３ｈ。在血中本品大部分与血浆蛋白结合（但结合率低于氢化可的松），游离型和结合型代谢物自尿中排出，部分以原形排出，小部分可经乳汁排出。

【作用与用途】本品属肾上腺皮质激素类药物。作用与用途同地塞米松。

【用法与用量】口服：开始１５～４０ｍｇ／ｄ或每日０．５～１ｍｇ／ｋｇ，发热患者分３次服用，体温正常者每日晨起顿服。病情稳定后应逐渐减量，维持量为５～１０ｍｇ，视病情而定。

【不良反应】同地塞米松。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品及其他甾体激素过敏者禁用。

２．本品能诱发感染。

氯丙嗪Ｃｈｌｏｒｐｒｏｍａｚｉｎｅ

其他名称：冬眠灵，氯普马嗪，可乐静。

【药代动力学】本品内服、注射均易吸收，但内服吸收不规则。药物内服有首关消除效应，吸收后９５％与血浆蛋白结合，易通过血－脑脊液屏障，能通过胎盘屏障。本品排泄很慢，体内残留时间可达数月之久。

【作用和用途】本品为吩噻嗪类抗抑郁药，其作用机制主要与其阻断中脑边缘系统及中脑皮层通路的多巴胺受体（ＤＡ２）有关。本品对多巴胺（ＤＡ１）受体、５－ＨＴ受体、Ｍ乙酰胆碱受体、α受体均有阻断作用，作用广泛。此外，本品小剂量时可抑制延脑催吐化学感受区的多巴胺受体，大剂量时直接抑制呕吐中枢，产生强大的镇吐作用；抑制体温调节中枢，使体温降低，体温可随外环境变化而改变；阻断外周α受体作用，使血管扩张，引起血压下降；对内分泌系统也有一定影响。对兴奋躁动、幻觉妄想、思维障碍及行为紊乱等阳性症状有较好的疗效，用于精神分裂症、躁狂症或其他精神病性障碍；也用于各种原因所致的呕吐或顽固性呃逆。

【用法与用量】

１．口服１００～１２５ｍｇ／次，极量１５０ｍｇ／次，６００ｍｇ／ｄ。精神病患者：开始２５～５０ｍｇ／次，分２～３次服，逐渐增至３００～４５０ｍｇ／ｄ，症状减轻后再减到１００～１５０ｍｇ。

２．肌内注射或静脉滴注２５～５０ｍｇ／次。极量为１００ｍｇ／次，４００ｍｇ／ｄ。治疗心力衰竭：肌内注射小剂量，５～１０ｍｇ／ｄ，１～２次／ｄ。

【不良反应】有口干、上腹部不适、乏力、便秘、心悸，偶见泌乳、乳房肿大、肥胖、闭经等。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。注射液：１０ｍｇ（１ｍＬ）、２５ｍｇ（１ｍＬ）、５０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．注射或口服大剂量时可引起直立性低血压。

２．长期大量使用引起锥体外系反应。

３．可发生过敏反应、皮疹、剥脱性皮炎、粒细胞减少，一旦发生即停药。

４．引起眼部并发症，为角膜和晶状体混浊及眼压升高。

５．有过敏史者，肝功能不全、尿毒症及高血压患者慎用。

６．可引起抑郁症。

【药物相互作用】

１．与乙醇或其他中枢神经性抑制药合用中枢抑制作用加强。

２．与抗高血压药合用易致体位性低血压。

３．与舒托必利合用有发生室性心律失常的危险，严重者可致尖端扭转型心律失常。

４．与阿托品类药物合用，不良反应加强。

５．与碳酸锂合用可引起血锂浓度升高。

６．抗酸药可降低本品吸收；苯巴比妥可加快本品排泄，因而减弱本品的抗精神病作用。

７．与单胺氧化酶抑制药及三环类抗抑郁药合用时，两者的抗胆碱作用加强，不良反应加重。

昂丹司琼Ｏｎｄａｎｓｅｔｒｏｎ

其他名称：恩丹西酮，枢复宁（Ｚｏｆｒａｎ）。

【药代动力学】口服本品２ｈ左右达血药峰浓度，其生物利用度约为６０％（老年人则更高）。口服或静脉给药时，本品的体内情况大致相同，ｔ１／２约３ｈ，老年人可能延长至５ｈ。药物代谢彻底，代谢物经肾脏（７５％）与肝脏（２５％）排泄。血浆蛋白结合率为７５％。

【作用与用途】本品是一强效、高选择性的５－ＨＴ３受体拮抗剂，有强止吐作用。化疗药物和放射治疗可造成小肠释放５－ＨＴ３，经由５－ＨＴ３受体激活迷走神经的传入支，触发呕吐反射。本品能阻断这一反射的触发。迷走神经传入支的激动也可引起位于第四脑室底部Ｐｏｓｔｒｅｍａ区的５－ＨＴ３释放，从而经过中枢机制而加强。故本品系通过拮抗位于周围和中枢神经局部的神经元的５－ＨＴ３受体而发挥止吐作用。术后恶心、呕吐的作用机制未明，但可能具类似细胞毒类致恶心、呕吐的共同途径而诱发。本品尚能抑制因阿片诱导的恶心，其作用机制尚不清楚。由于本品的高选择性作用，因而不具有其他止吐药的不良反应，如锥体外系反应、过度镇静等。用于预防和治疗化疗、放疗、术后的恶性呕吐。

【用法与用量】

１．静脉注射８ｍｇ／次，溶于生理盐水或葡萄糖注射液２０～４０ｍＬ中缓慢静脉注射。

２．口服化疗或放疗前１～２ｈ口服８ｍｇ，之后每隔１２ｈ口服８ｍｇ，８～３２ｍｇ／ｄ。儿童５ｍｇ／ｍ２，静脉注射，１２ｈ后再口服４ｍｇ。

【不良反应】头痛，头部和上腹部发热感和温暖感，偶有氨基转移酶升高、便秘。

【制剂与规格】注射液：４ｍｇ（２ｍＬ）、８ｍｇ（４ｍＬ）。片剂：４ｍｇ、８ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇及哺乳期妇女慎用。

２．对本品过敏者、胃肠梗阻者禁用。

３．肝功能不全的患者每日用量不超过８ｍｇ。

４．腹部术后不宜使用本品，以免掩盖回肠或胃扩张症状。

【药物相互作用】

１．没有证据表明本品会诱导或抑制其他同时服用药物的代谢。

２．对司巴丁及异喹胍代谢差的患者，对本品的ｔ１／２无影响。

３．与地塞米松合用可加强止吐效果。

托烷司琼Ｔｒｏｐｉｓｅｔｒｏｎ

其他名称：托普西龙，呕必停，Ｎａｖｏｂａｎ，欧必停，欣顺尔，妥立士宁，赛格恩。

【药代动力学】静脉注射盐酸托烷司琼，ｔ１／２β为７．３～３０．３ｈ，Ｖｄ为４００～６００Ｌ，蛋白结合率为５９％～７１％。托烷司琼的代谢与司巴丁和多聚喹胍相关（ＣＹＰ２Ｄ６），高加索人种中约８％缺乏这种酶。托烷司琼的代谢主要是吲哚环上５、６和７位羟化，再进一步形成葡萄糖醛酸和硫酸的结合产物，最后经尿或胆汁排出（代谢物经尿和粪排出比例为５∶１）。代谢物对５－ＨＴ３受体的作用极弱，故不呈现药理作用。代谢正常者的ｔ１／２β为７～１０ｈ，在代谢不良者中，该值可能延长至４５ｈ。本品的总体清除率约为１Ｌ／ｍｉｎ，其中经肾清除的约为１０％。在代谢不良的患者中，尽管经肾消除的比例不变，但总体消除率却降为０．１～０．２Ｌ／ｍｉｎ，这种降低可导致ｔ１／２β延长４～５倍、ＡＵＣ值提高５～７倍，而Ｃｍａｘ和Ｖｄ与正常代谢者无显著差别。在代谢不良者中，经尿液排出的药物原形比例较代谢正常者大。在剂量超过１０ｍｇ、２次／ｄ的多日用药期间，参与本品代谢的肝药酶系统的代谢能力可达饱和，并可造成本品血浓度的剂量依赖性增高。然而，即使在代谢不良者中，这类剂量所产生的血药暴露仍属可较好耐受的水平。因此，如果采用５ｍｇ／ｄ、共６ｄ的给药方案，不必担心药物的蓄积作用。

【作用与用途】本品为外周神经元和中枢神经系统内５－ＨＴ３受体的高选择性抑制剂。抗癌药物或放疗可激发小肠黏膜的嗜铬细胞释放５－ＨＴ３，诱导呕吐反射，造成恶心和呕吐。本品选择性抑制这一反射中外周神经系统突触前５－ＨＴ３受体的兴奋，并可能对中枢神经系统５－ＨＴ３受体传递的迷走神经传入后区有直接影响，这种双重作用阻断了呕吐反射过程中神经介质的化学传递，从而对化疗及放疗引起的呕吐有治疗作用。本品可预防和治疗癌症化疗引起的恶心和呕吐，也可用于外科术后恶心和呕吐。

【用法与用量】５ｍｇ加生理盐水或５％葡萄糖注射液１００ｍＬ静脉滴注，化疗前用药。第２日改为口服，５ｍｇ／次，１次／ｄ，饭前１ｈ服。儿童第１日０．２ｍｇ／ｋｇ，第２～６日０．２ｍｇ／ｋｇ口服。

【不良反应】少数患者有头痛、便秘、眩晕、疲劳、腹泻、腹痛等。

【制剂与规格】注射液：５ｍｇ（１ｍＬ）。片剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．高血压患者用药时应控制血压。

２．哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】

１．盐酸托烷司琼与利福平或其他肝药酶诱导药物同时使用可导致血浆浓度降低。

２．在接受静脉高剂量（８０ｍｇ）的患者中观察到临床无意义的ＱＴ间期延长，当与其他可能会导致ＱＴ间期延长的药物合用时应注意。

３．有心律或传导异常者及同时服用抗心律失常药物或β受体阻断药者应谨慎。

格拉司琼Ｇｒａｎｉｓｅｔｒｏｎ

其他名称：凯特瑞，康泉（Ｋｙｔｒｉｌ）。

【药代动力学】本品选择性高，无锥体外系反应、过度镇静等不良反应。健康受试者静脉注射本品２０μｇ／ｋｇ或４０μｇ／ｋｇ后，平均血浆峰浓度分别为１３．７μｇ／Ｌ和４２．８μｇ／Ｌ，血浆消除ｔ１／２为３．１～５．９ｈ。本品在体内分布广泛，血清蛋白结合率约为６５％。大部分迅速代谢，主要代谢途径为Ｎ－去烷基化及芳香环氧化后，再共轭形成结合产物。本品通过粪便和尿液排泄。

【作用与用途】本品是一种高选择性的５－ＨＴ３受体拮抗剂，对因放疗、化疗及手术引起的恶心和呕吐具有良好的预防和治疗作用。放疗、化疗及外科手术等因素可引起肠嗜铬细胞释放５－ＨＴ，５－ＨＴ可激活中枢或迷走神经的５－ＨＴ３受体而引起呕吐反射。本品控制恶心和呕吐的机制，是通过拮抗中枢化学感受区及外周迷走神经末梢的５－ＨＴ３受体，从而抑制恶心、呕吐的发生。本品用于预防或治疗放疗、化疗引起的恶心和呕吐。

【用法与用量】静脉注射：成人３ｍｇ／次，稀释至１５ｍＬ，注射３０ｓ以上；或稀释于２０～５０ｍＬ液体中，滴注５ｍｉｎ以上；预防用药需在化疗前１５ｍｉｎ完成；２４ｈ用药量不应超过９ｍｇ。儿童４０μｇ／ｋｇ，稀释至２０～５０ｍＬ缓慢滴注（＞５ｍｉｎ），２４ｈ只允许重复用药１次。通常用等渗生理盐水或５％葡萄糖注射液稀释。

【不良反应】头痛、便秘，少数人可有皮疹、氨基转移酶短暂升高等。

【制剂与规格】注射液：３ｍｇ（３ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品减少肠蠕动，急性肠梗阻患者禁用。

２．对本品或有关化合物过敏者禁用。

３．本品不宜与其他药物混合使用。

阿扎司琼Ａｚａｓｅｔｒｏｎ

其他名称：阿扎西隆，那扎色创，盐酸阿扎西隆，万唯，苏罗同。

【药代动力学】据文献报道，健康男性志愿者静脉注射本品１０ｍｇ后，３ｍｉｎ后血浆中原形药的浓度为１９０．５ｍｇ／Ｌ，其药代动力学是线性的。本品呈双相消除，α相和β相的半衰期分别为０．１３ｈ和４．３ｈ。对接受顺铂治疗的恶性肿瘤患者，静脉注射本品１０ｍｇ后，终末消除半衰期为（７．３±１．２）ｈ，较健康人长。２４ｈ由尿排泄的原形药为给药剂量的６４．３％±１５％。

【作用与用途】本品为选择性５－ＨＴ３受体拮抗剂，对顺铂等抗癌药物引起的恶心及呕吐有明显抑制作用。动物研究表明，盐酸阿扎司琼对大鼠大脑皮质５－ＨＴ３受体亲和力比甲氧氯普胺约强４１０倍，为昂丹司琼的２倍，与格拉司琼基本相同。用于细胞毒类药物化疗引起的恶心、呕吐。

【用法与用量】静脉注射：１０ｍｇ／次，１次／ｄ，用４０ｍＬ生理盐水稀释后，于化疗前３０ｍｉｎ缓慢静脉注射。

【不良反应】可出现口渴、便秘、头痛、头晕、腹部不适等。严重者曾有过敏性休克的报道。

【制剂与规格】注射液：１０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】１．对本类药物及本品过敏者、胃肠道梗阻者禁用。肾功能不全者慎用。

２．本品遇光易分解，注意避光。

【药物相互作用】

１．本品与碱性注射液或依托泊苷注射液配伍会发生混浊或结晶析出，故需将本品先用氯化钠注射液稀释后，方可与上述碱性药物配伍使用。

２．本品与依托泊苷注射液或氟氧头孢钠注射液配伍使用可能会使本品的含量降低，故应在配制后６ｈ内使用。

３．本品与地西泮注射液配伍会出现混浊或产生沉淀，应避免与之配伍使用。

雷莫司琼Ｒａｍｏｓｅｔｒｏｎ

其他名称：艾可安，奈西雅（Ｎａｓｅａ），维意舒。

【药代动力学】吸收后迅速向各组织分布，以肾、肺、肝、肾上腺、胰腺等处浓度高。Ｃｍａｘ和ＡＵＣ与给药量成正比，体内药物动态呈线性变化。血浆蛋白结合率恒定，与其血药浓度无关。主要在肝脏代谢，在体内呈双相消除，β相半衰期为４．３３～５．７８ｈ。健康成人反复给药未出现药物蓄积。动物实验表明，本品可经乳汁排泄，在乳汁中的浓度为血药浓度的５～２３．３倍；也可透过胎盘，但给药２４ｈ后胎盘中检测不到本品。

【作用与用途】本品为选择性５－ＨＴ３受体拮抗剂，具有强力、持久的５－ＨＴ３受体拮抗作用，能有效地抑制化疗药物（如顺铂）诱发的呕吐。其作用机制为：顺铂等抗恶性肿瘤药物可使５－ＨＴ从消化道的嗜铬细胞中游离出来，与存在于消化道黏膜的迷走神经传入末梢中的５－ＨＴ３受体结合，进而刺激呕吐中枢，诱发呕吐。一般认为，本品是通过阻断此处的５－ＨＴ３受体而发挥止吐作用，对外周５－ＨＴ３受体的抑制作用强于中枢５－ＨＴ３受体。动物实验表明，本品拮抗５－ＨＴ３受体作用较格拉司琼和昂丹司琼强；与５－ＨＴ３受体有高度亲和力（较昂丹司琼强４０倍），而对多巴胺Ｄ２受体及５－ＨＴ３以外的受体无拮抗作用。用于预防抗恶性肿瘤治疗时出现的恶心、呕吐等消化道症状。

【用法与用量】

１．口服０．１ｍｇ／次，１次／ｄ，于化疗药物给药前１ｈ服用。

２．静脉注射

０．３ｍｇ／次，１次／ｄ。总量不能超过０．６ｍｇ／ｄ。

【不良反应】主要为头昏、头痛、潮热、舌麻木、腹泻等，也可出现肝功能异常。

【制剂与规格】片剂：０．１ｍｇ。注射液：０．３ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】对本品有过敏史者禁用。老年患者通常生理功能低下，应慎重给药。

帕洛诺司琼Ｐａｌｏｎｏｓｅｔｒｏｎ

其他名称：止若，欧赛。

【药代动力学】本品ｔ１／２长达４０ｈ，约５０％在肝内代谢，代谢物为６Ｓ－羟基帕洛诺司琼和Ｎ－Ｏ－帕洛诺司琼，两者皆无临床活性。约８０％在１４４ｈ内经肾排泄，其中有４０％属于原形药物，代谢产物约占５０％。尚不清楚本品是否经乳汁排泄。

【作用与用途】５－ＨＴ３受体存在于外周和中枢催吐化学感受区的迷走神经末梢，化疗药物释放来自于肠嗜铬细胞的５－ＨＴ３，随后，５－ＨＴ３结合到迷走神经的传入回路（激活作用）从而诱发呕吐。本品为５－ＨＴ３受体抑制药，对５－ＨＴ３受体有高选择性拮抗作用，可阻断呕吐反射中枢外周神经元的突触前５－ＨＴ３受体的兴奋，并且直接影响中枢神经系统内５－ＨＴ３受体传递的迷走神经传入后区的作用，阻断肠道中迷走神经末梢，阻止信号传递到５－ＨＴ３受体触发区，减少呕吐和恶心的发生率，但对已发生的恶心、呕吐效果较差。本品的重要特性是ｔ１／２较长，故对化疗诱发的急慢性呕吐均有效。用于预防化疗诱发的急性和延迟性恶心、呕吐，也用于预防术后的恶心和呕吐。

【用法与用量】静脉注射：化疗前约３０ｍｉｎ给药，单剂２５０μｇ，３０ｓ内注射完。

【不良反应】常见便秘。可见头痛。偶见尿潴留、低血压、心动过缓或非持续性心动过速。

【制剂与规格】注射液：２５０μｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．有本品过敏史者禁忌。

２．有使用其他５－ＨＴ３受体拮抗药过敏或发生其他严重不良反应者、有心血管疾病的患者、有使心脏传导间隔延长的危险因素的患者慎用。

【药物相互作用】与其他可延长ＱＴ间期的药物合用，可加重ＱＴ间期延长的症状。

阿瑞匹坦Ａｐｒｅｐｉｔａｎｔ

其他名称：阿瑞吡坦，Ｅｍｅｎｄ。【药代动力学】口服后４ｈ可达血药峰浓度。首日平均血浆峰浓度为１．６μｇ／ｍＬ，平均ＡＵＣ约为２０μｇ·ｈ／ｍＬ；第３日平均血浆峰浓度为１．４μｇ／ｍＬ，平均ＡＵＣ约为２１μｇ·ｈ／ｍＬ。生物利用度为６０％～６５％。食物对本品的体内药代动力学影响不大。血浆蛋白结合率不低于９５％，可通过血－脑脊液屏障，在脑脊液中分布亦较多。在稳态时本品的Ｖｄ约为７０Ｌ。本品主要在肝内代谢。体外试验表明，本品可能通过ＣＹＰ３Ａ４（主要）和ＣＹＰ１Ａ２代谢（次要），ＣＹＰ２Ｄ６、ＣＹＰ２Ｃ９和ＣＹＰ２Ｅ１与本品的代谢无关。动物实验证实，静脉注射本品磷酸盐后，几乎完全（９０％～１００％）转化为本体，但在人体内不发生此种转化。本品总体清除率约为７５ｍＬ／ｍｉｎ。ｔ１／２为９～１３ｈ。几乎不能被血液透析所清除。

【作用与用途】本品为神经激肽－１（ＮＫ－１）受体拮抗药（Ｐ物质拮抗剂），对人ＮＫ－１受体有高选择性的亲和力，对５－ＨＴ３、多巴胺和皮质激素受体的亲和力很低。Ｐ物质是一种位于中枢和外周神经系统神经元中的速激肽（神经激肽），它与多种功能有关，包括呕吐、抑郁、炎性疼痛，以及哮喘和其他疾病的炎症或免疫反应。Ｐ物质的作用通过ＮＫ－１受体介导，ＮＫ－１受体是一种Ｇ蛋白受体，与磷酸肌醇信号通路耦合。本品与大脑中ＮＫ－１受体结合，对该受体进行拮抗，从而治疗由Ｐ物质介导的疾病。临床试验证实，本品与５－ＨＴ３受体抑制药（如昂丹司琼及地塞米松）合用，可进一步减轻顺铂诱发的急性或延迟性呕吐。单用本品有一定的预防作用。用于预防重度致吐化疗药（包括高剂量顺铂）和中度致吐化疗药诱导的恶心和呕吐，预防术后恶心和呕吐，还可用于重度抑郁症（伴焦虑）。

【用法与用量】口服：①预防重度致吐化疗药诱导的恶心和呕吐，初始剂量为首日１２５ｍｇ，于化疗前１ｈ服用；第２～３日，８０ｍｇ／ｄ，于早晨服用。与昂丹司琼及地塞米松合用：化疗前３０ｍｉｎ静脉注射昂丹司琼３２ｍｇ，服用地塞米松１２ｍｇ；第２～４日早晨，服用地塞米松８ｍｇ。②预防中度致吐化疗药诱导的恶心和呕吐，初始剂量为首日１２５ｍｇ，于化疗前１ｈ服用；第２～３日，８０ｍｇ／ｄ，于早晨服用。与昂丹司琼及地塞米松合用：首日化疗前３０ｍｉｎ服用地塞米松１２ｍｇ；化疗前３０～６０ｍｉｎ服用昂丹司琼８ｍｇ；在首次给药８ｈ后再服用昂丹司琼８ｍｇ。③预防术后恶心和呕吐，于麻醉诱导前３ｈ服用４０ｍｇ。④治疗重度抑郁症（伴焦虑），３００ｍｇ／次，１次／ｄ。

【不良反应】常见嗜睡和虚弱（或疲乏）。

【制剂与规格】胶囊剂：８０ｍｇ、１２５ｍｇ。

【注意事项】对本品过敏者禁用。严重肝功能不全者慎用。

【药物相互作用】

１．与可抑制ＣＹＰ３Ａ４活性的药物合用，可能升高本品的血浆浓度，合用时应谨慎。

２．与经ＣＹＰ３Ａ４代谢的药物合用，可能增加这些药物的血浆浓度。本品禁止与匹莫齐特、特非那定、阿司咪唑、西沙必利合用，与其他经ＣＹＰ３Ａ４代谢的药物合用时，应谨慎。同理，本品可抑制地塞米松的代谢，故合用时应该将地塞米松的剂量减半。

３．本品可抑制ＣＹＰ介导的苯二氮卓类药物代谢，导致其不良反应增强。

４．与诱导ＣＹＰ３Ａ４活性的强效药物合用，可能降低本品的血浆浓度。

５．与帕罗西汀合用，两者的平均ＡＵＣ和最大血药浓度都下降。

６．与经过ＣＹＰ２Ｃ９代谢的药物合用，可能降低这些药物的血浆浓度。

７．与口服避孕药合用，可能降低避孕药的功效。

阿立必利Ａｌｉｚａｐｒｉｄｅ

其他名称：Ｐｌｉｔｉｃａｎ。

【药代动力学】口服或注射均吸收良好，口服和肌内注射的生物利用度为８１％～８７％。经不同的给药途径给予本品１００ｍｇ后，ｔｍａｘ和Ｃｍａｘ如下：禁食情况下口服片剂血药浓度于０．７ｈ达峰值（平均为７４０ｎｇ／ｍＬ）；口服溶液在０．６ｈ内血药浓度达到更高的峰值水平（９３０ｎｇ／ｍＬ）；肌内注射后２～３０ｍｉｎ达峰值（８５０ｎｇ／ｍＬ）；静脉注射结束后即达峰值（超过２０００ｎｇ／ｍＬ）；给予直肠栓剂后１．３ｈ达峰值（６００ｎｇ／ｍＬ）。本品静脉注射后，中枢和外周部位的Ｖｄ分别为３６Ｌ和６１Ｌ。本品静脉注射、肌内注射或口服剂量的８０％可在５ｄ内以原形随尿排出，而直肠栓剂给药后约６２％以原形随尿排出。是否可经乳汁排泌尚不明确。药物的ｔ１／２为３ｈ，总体清除率约为５００ｍＬ／ｍｉｎ。

【作用与用途】本品系抗多巴胺能药物，其化学结构和药理作用与甲氧氯普胺相似，为强效止吐药。本品能拮抗中枢多巴胺Ｄ２受体，大剂量时则可选择性地拮抗５－ＨＴ３受体，从而起到止吐作用。临床研究表明，在治疗接受强烈致吐化疗的癌症患者时，本品所显示的止吐活性相对较弱，并不优于其他有效的止吐药（如昂丹司琼或格拉司琼）。动物研究表明，本品尚能拮抗阿扑吗啡和二氢麦角生物碱的催吐作用，但作用较甲氧氯普胺强。此外，本品还具有轻微的精神抑制作用。另据报道，大剂量时对动物有微弱的交感神经阻断作用。主要用于肿瘤化疗引起的恶心及呕吐，还可用于术后恶心及呕吐，对接受矫形外科治疗的患者有效。

【用法与用量】

１．口服１００～２００ｍｇ／ｄ，分２次服用。儿童每日２～４ｍｇ／ｋｇ，分２次服用。第１次在用抗癌药之前用药，第２次在用抗癌药４～８ｈ之后用药。

２．肌内注射及静脉注射同口服给药。

【不良反应】罕见类似酰苯胺类作用的过敏反应、局部或全身肌肉痉挛等神经系统反应及闭经、溢乳等内分泌系统反应。腹泻发生率达１２％～５０％。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ。片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品与甲氧氯普胺存在交叉过敏。

２．对本品过敏者禁忌使用。

３．对甲氧氯普胺过敏者、癫痫或其他中枢神经系统疾病患者、高血压、心脏病或有心律失常史的患者、正在接受精神安定药治疗的患者、曾因药物导致锥体外系反应者及肾功能损害者慎用。

【药物相互作用】

１．与皮质激素合用于化疗诱发的呕吐时，疗效可增强。

２．与溴哌利多合用时，可加重锥体外系的不良反应。其机制可能为两药的抗多巴胺能作用相叠加。

四、其他

右雷佐生Ｄｅｘｒａｚｏｘａｎｅ

【药代动力学】静脉给药后ＡＵＣ为０．２５～１．７ｍｇ·ｈ／ｍＬ，可进入胸水，在肾脏和肝脏药物浓度最高。总蛋白结合率低于２％。ｔ１／２α为３～３０ｍｉｎ，Ｖｄ为２２～２２．４Ｌ／ｍ２。代谢产物有三种，即一种二元酸二酰胺裂解产物，两种一元酸单胺环产物，但活性都不明确。本品的ｔ１／２为２～４ｈ。肾脏清除率为３．３５Ｌ／（ｍ２·ｈ），肾脏排泄率为４０％～６０％。本品总体清除率约为２９０ｍＬ／ｍｉｎ，能否经乳汁分泌尚不明确，仅少量经胆汁排泄。

【作用与用途】本品为雷佐生（ＩＣＲＦ－１５９）的右旋异构体，是哌嗪乙二胺四乙酸的一种衍生物。大多数曾接受蒽环类抗生素治疗的患者都有某种程度的心脏毒性。尽管本品母体并非有效的螯合剂，但在细胞内水解成开环形式后具有螯合作用，能与铁和其他重金属及阿霉素复合物螯合，从而抑制自由基的产生，起到保护心肌细胞的作用。其他研究资料提示，本品抑制ＤＮＡ合成作用在细胞分裂前期末和分裂中期之初时最强，因此可以作为烷化剂。本品可能还有抗转移作用，可能与其他细胞毒性药物产生协同作用。用于减轻或减少蒽环类抗生素（如阿霉素）化疗引起的心肌毒性。

【用法与用量】静脉给药：用量为阿霉素的１０倍。从开始给予本品计算，至少３０ｍｉｎ后方可使用阿霉素。给药时应采取缓慢注射或较快的滴注。既往使用了亚硝脲的患者，本品最大耐受量为７５０ｍｇ／ｍ２；而既往无亚硝脲使用史的患者，本品的最大耐受量为１２５０ｍｇ／ｍ２。

【不良反应】

１．与化疗药物联用时，可致骨髓抑制、恶心、呕吐、腹泻。

２．可能引起高三酰甘油血症，增高血清铁浓度。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。粉针剂：２５０ｍｇ、５００ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用。

２．同时使用其他骨髓抑制药的患者慎用。

３．用药期间定期监测血常规，肝功能，血清铁、锌浓度。

帕利夫明Ｐａｌｉｆｅｒｍｉｎ

其他名称：帕立非明。

【药代动力学】静脉给药后，血液恶性肿瘤患者等的Ｖｄ为健康成人的２倍，总体清除率为后者的２～４倍。本品平均ｔ１／２为４．５ｈ。

【作用与用途】本品为重组人角质细胞生长因子，可与上皮细胞表面受体特异性结合，刺激上皮细胞增殖、分化，增强细胞保护机制。本品可靶向作用于覆盖口腔和胃肠道的上皮细胞，对放化疗后黏膜炎症有效。对某些化疗方案，口腔黏膜炎是一种剂量限制性毒性反应，可导致药物减量和治疗延迟；成功控制口腔黏膜炎可改善患者生活质量，有助于优化肿瘤治疗。用于血液恶性肿瘤患者（需造血干细胞支持）骨髓毒性化疗后的严重黏膜炎性疾病，可降低发生率、缩短持续时间；也可用于化疗后的口腔黏膜炎。

【用法与用量】静脉注射：①血液恶性肿瘤患者骨髓毒性化疗后的严重黏膜炎症：推荐剂量为一次６０μｇ／ｋｇ，１次／ｄ，在化疗前和化疗后各连用３ｄ，共给药６次。化疗前２４～４８ｈ给予化疗前的第３剂，化疗后第１剂应在滴注造血干细胞当日给予，并应与上一剂给药时间间隔至少４ｄ。②化疗后的口腔黏膜炎：转移性结直肠癌患者在氟尿嘧啶和甲酰四氢叶酸５日疗程前使用本品，每日４０μｇ／ｋｇ，连用３ｄ。接受自外周血祖细胞移植的霍奇金淋巴瘤或非霍奇金淋巴瘤患者在化疗前使用本品，每日４０μｇ／ｋｇ，连用３ｄ。本品的最大耐受量为每日８０μｇ／ｋｇ。

【不良反应】可出现血压升高、头痛、感觉迟钝、感觉减退和感觉异常；关节痛；唇和（或）舌增厚或变色、味觉改变、食欲缺乏、呕吐、腹痛；皮疹、瘙痒、红斑和水肿。可引起发热和疼痛。

【制剂与规格】冻干粉针剂：６ｍｇ。

【注意事项】对本品过敏者禁用。非血液系统恶性肿瘤（可能刺激肿瘤生长）患者慎用。

纳米炭混悬注射液

ＣａｒｂｏｎＮａｎｏｐａｒｔｉｃｌｅｓＳｕｓｐｅｎｓｉｏｎＩｎｊｅｃｔｉｏｎ

其他名称：纳米碳，卡纳琳。

【药代动力学】本品不进入血液循环，目前尚无法了解其全部药代动力学性质。本品局部注射后迅速到达肿瘤的区域引流淋巴结，随肿瘤切除和淋巴结清扫而消除；进入体内的少量微小炭颗粒被巨噬细胞捕获后，可在数月内通过肺和肠道排泄而消除。

【作用与用途】本品为淋巴示踪剂，由炭黑处理精制制得，具有淋巴系统趋向性，注射到恶性肿瘤周缘组织后，可被巨噬细胞吞噬，迅速进入淋巴管（由于本品团粒平均粒径为１５０ｎｍ，毛细血管内皮细胞间隙为２０～５０ｎｍ，而毛细淋巴管内皮细胞间隙为１２０～５００ｎｍ，且基膜发育不完全，故纳米炭粒不进入血管，而迅速进入淋巴管），滞留集聚到淋巴结，使淋巴结染成黑色，实现了肿瘤区域引流淋巴结的活体染色，这样有利于手术中肉眼辨认，便于摘除区域引流淋巴结，减少组织损伤，缩短手术时间，增加淋巴结清除数量，达到彻底清扫淋巴的目的，降低恶性肿瘤的复发率。用于胃癌区域引流淋巴结的示踪。

【用法与用量】局部注射：暴露术野后，取本品５０ｍｇ，用皮试针头在肿瘤周缘分４～６点浆膜下缓慢注射，一个点注射５～１５ｍｇ，约３ｍｉｎ完成。

【不良反应】本品混悬注射液未见明显不良反应报道。注射后偶见低热，通常能耐受，无须特殊处理。此外，本品炭黑致突变试验显示无致突变性，对接触炭黑的人群长期观察也没有发现致癌性。

【制剂与规格】注射液：５０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁忌使用。

２．慎用情况尚不明确。

３．对妊娠及哺乳的影响尚不明确。

【药物相互作用】本品为活性炭颗粒，和其他药物同时混合使用时可改变其他药物在体内的分布和释放特征，但对不与本品同时混合使用的药物的吸收和代谢无影响（因本品为局部用药，随手术消除，不进入血液循环）。

亚叶酸钙ＣａｌｃｉｕｍＦｏｌｉｎａｔｅ

其他名称：甲酰四氢叶酸钙，ＣａｌｃｉｕｍＬｅｕｃｏｖｏｒｉｎ，醛氢叶酸钙，ＣＦ。

【药代动力学】肌内注射后，血清浓度达峰值需（０．７１±０．０９）ｈ，血清还原叶酸需３．５ｈ，药物作用持续３～６ｈ。经肝和肠黏膜作用后本品代谢为５－甲基四氢叶酸，８０％～９０％经肾排出，少量随粪便排泄。

【作用与用途】本品为四氢叶酸的甲酰衍生物，主要用于高剂量甲氨蝶呤等叶酸拮抗剂的解救。甲氨蝶呤的主要作用是与二氢叶酸还原酶结合，阻断二氢叶酸转变为四氢叶酸从而抑制ＤＮＡ的合成。本品进入体内后，通过四氢叶酸还原酶转变为四氢叶酸，能有效地对抗甲氨蝶呤引起的毒性反应，但对已存在的甲氨蝶呤神经毒性则无明显作用。主要用途：①与氟尿嘧啶合用，以提高氟尿嘧啶的疗效，临床上常用于结直肠癌与胃癌的治疗。②用作叶酸拮抗剂（如甲氨蝶呤、乙胺嘧啶或甲氧苄啶等）的解毒剂，常用于预防甲氨蝶呤过量等大剂量治疗后所引起的严重毒性作用。③用于口炎性腹泻、营养不良、妊娠期或婴儿期引起的巨幼细胞贫血当口服叶酸疗效不佳时。对维生素Ｂ１２缺乏性贫血并不适用。

【用法与用量】

１．解除甲氨蝶呤毒性反应３～６ｍｇ／次，４～１２ｈ肌内注射１次。

２．高剂量甲氨蝶呤疗法在滴完甲氨蝶呤后的２～６ｈ开始给药，间隔３～６ｈ再给同等剂量，一直到７２ｈ。当不良反应增加，甲氨蝶呤血清浓度下降不足时，应增加本品剂量，并延长给药时间。本品用量为甲氨蝶呤剂量的１％～１．５％，

３．ＣＦ／５－ＦＵ联合化疗给予ＣＦ１００～２００ｍｇ／ｍ２，静脉滴注。

【不良反应】很少见，偶见皮疹、荨麻疹或哮喘等过敏反应。

【制剂与规格】注射液：３ｍｇ（１ｍＬ）、１００ｍｇ（１０ｍＬ）。胶囊剂：１５ｍｇ。

【注意事项】使用叶酸拮抗剂后超过４ｈ，再用本品则无效。

【药物相互作用】本品较大剂量与巴比妥、扑米酮或苯妥英钠同用，可影响抗癫痫作用。

美司钠Ｍｅｓｎａ

其他名称：巯乙磺酸钠，美司那，美安。

【药代动力学】静脉注射后，主要浓集于肾脏，并迅速在组织中转化为无生物活性的二硫化物。该化合物经肾小球滤过后，经肾小管上皮又转变成美司钠。ｔ１／２约为１．５ｈ。本品主要从尿中排出体外，２４ｈ内即有约８０％的原形药排出。

【作用与用途】本品为含有半胱氨酸的化合物，能与重复活化的环磷酰胺或异环磷酰胺的毒性代谢产物相结合，形成非毒性产物自尿中迅速排出体外，预防在使用上述抗癌药物时引起的出血性膀胱炎等泌尿系统损伤。因本品排泄速度较环磷酰胺、异环磷酰胺及其代谢产物快，故应重复用药。本品适用于与化疗药物合用（环磷酰胺类），作为泌尿系统保护剂。

【用法与用量】静脉注射：常用剂量为化疗药的２０％，分别于化疗同时、化疗后４ｈ和８ｈ各１次。

【不良反应】一般剂量无特殊反应，超大剂量（６０～７０ｍｇ／ｋｇ）连用几日可出现恶心、呕吐、痉挛性腹痛、腹泻等。

【制剂与规格】注射液：０．２ｇ（２ｍＬ）、０．４ｇ（４ｍＬ）。

【注意事项】本品的保护作用只限于泌尿系统，所有其他对使用环磷酰胺治疗时所采取的预防及治疗措施均不受本品影响。

【药物相互作用】在试管试验中，本品与顺铂及氮芥不相容。

氨磷汀Ａｍｉｆｏｓｔｉｎｅ

其他名称：ＷＲ－２７２１，阿米福汀，采福。【药代动力学】静脉注射本品７４０ｍｇ／ｍ２或９１０ｍｇ／ｍ２，１５ｍｉｎ能达到最大的血药浓度。本品在血浆中快速地被清除，其ｔ１／２α小于１ｍｉｎ，排除ｔ１／２β约８ｍｉｎ。本品在用药６ｍｉｎ后仅有少于１０％在血浆中残存，并被快速地代谢为活性的游离巯基化合物，二硫化合物的代谢产物随后生成，其活性弱于游离的巯基化合物。１０ｓ内一次注射本品１５０ｍｇ／ｍ２，原药、游离巯基化合物及二硫化合物的排出量在给药后的那段时期是很低的，分别是注射量的０．６９％、２．６４％、２．２２％。静脉滴注本品５～８ｍｉｎ后，骨髓细胞中已发现游离的巯基化合物，用地塞米松或甲氧氯普胺预先处理，对本品的药代动力学无影响。

【作用与用途】本品为一种有机硫化磷酸化合物。在组织中被与细胞膜结合的碱性磷酸酶水解脱磷酸后，成为具有活性的代谢产物ＷＲ－１０６５，其化学结构式为Ｈ２Ｎ—（ＣＨ２）３—ＮＨ—（ＣＨ２）２—ＳＨ，因巯基具有清除组织中自由基的作用，故能减低顺铂、环磷酰胺及丝裂霉素等的毒性。本品为正常细胞保护剂，主要用于各种癌症的辅助治疗。在对肺癌、卵巢癌、乳腺癌、鼻咽癌、骨肿瘤、消化道肿瘤、血液系统肿瘤等多种癌症患者进行化疗前应用本品，可明显减轻化疗药物所产生的肾脏、骨髓、心脏、耳及神经系统毒性而不降低化疗药物的药效；在放疗前应用本品可显著减少口腔干燥和黏膜炎的发生。

【用法与用量】化疗患者推荐使用起始剂量为５００～６００ｍｇ／ｍ２，溶于生理盐水５０ｍＬ中，在化疗开始前３０ｍｉｎ静脉滴注，１５ｍｉｎ滴完。放疗患者推荐使用起始剂量为２００～３００ｍｇ／ｍ２，溶于生理盐水５０ｍＬ中，于放疗开始前１５～３０ｍｉｎ静脉滴注，１５ｍｉｎ滴完；或用１０ｍＬ盐水稀释，静脉注射１ｍｉｎ。

【不良反应】

１．恶心、呕吐。推荐用止吐疗法：应用氨磷汀前静脉给予地塞米松５～１０ｍｇ及５－ＨＴ３受体拮抗剂。

２．用药期间可出现一过性的血压轻度下降，一般５～１５ｍｉｎ可缓解。如滴速过快可发生低血压。

３．血钙浓度轻度降低，一般推荐剂量下，未见低血钙致抽搐者。

４．头晕、乏力，但患者可耐受。

５．个别患者可出现轻度嗜睡、喷嚏、面部温热感等。以上症状均可短时间内缓解。

【制剂与规格】粉针剂：０．４ｇ、０．５ｇ。

【注意事项】

１．为防止发生低血压，使用本品期间，采用平卧位，并控制滴速（＜４０滴／ｍｉｎ）。

２．本品宜在应用前３０ｍｉｎ内配制，匀速静脉滴入１５ｍｉｎ。

３．注射本品期间定时监测血压。

４．低血压者禁用，低血钙患者慎用。

５．高血压患者服用降压药期间，需停药２４ｈ以上方可应用本品。

６．对本品有过敏史者及对甘露醇过敏患者禁用。

（王峰樊青霞王瑞林）


第三章 神经系统药物

第一节 镇静催眠药

本类药物对中枢神经系统有广泛的抑制作用，产生镇静、催眠和抗惊厥等效应。小剂量时产生镇静作用，使患者安静，减轻或消除激动、焦虑不安等；中等剂量时可引起近似生理性睡眠；大剂量时则产生抗惊厥、麻醉作用。本类药物长期使用，几乎都可产生耐受性和依赖性，突然停药时可产生戒断症状，故应严格控制用药，避免长期应用。

按照化学结构，本类药品可分为四类：巴比妥类；苯二氮卓类；环吡咯酮类，如佐皮克隆、唑吡坦等；其他，包括氨基甲酸类（如甲丙氨酯）、醛类（如水合氯醛）、溴化物（如溴化钠、溴化钾）。

一、巴比妥类

本类药物是巴比妥酸的衍生物。其镇静催眠作用机制可能与其选择性地抑制丘脑网状上行激活系统，从而阻断兴奋向大脑皮质的传导有关。其抗惊厥及抗癫痫作用则是通过抑制中枢神经系统的突触传递，提高大脑皮质运动区的电刺激阈值来实现的。

本类药物口服易自胃肠道吸收，注射其钠盐也易被吸收。脂溶性高者易进入脑组织，因此作用出现快；反之则慢。体内消除方式有两种，经肝脏代谢或原形从尿中排出。消除速度亦与脂溶性有关，脂溶性高者以肝脏代谢为主，作用快而短；脂溶性低者，代谢慢而少，部分以原形经肾排出，但可有肾小管再吸收，消除缓慢，故作用慢而久。常根据用药后睡眠时间维持久暂分类：长效类（苯巴比妥、巴比妥，６～８ｈ）、中效类（异戊巴比妥、戊巴比妥，４～６ｈ）、短效类（司可巴比妥，２～３ｈ）及超短效类（硫喷妥钠，０．２５ｈ）。

苯巴比妥Ｐｈｅｎｏｂａｒｂｉｔａｌ

其他名称：鲁米那（Ｌｕｍｉｎａｌ），Ｃａｒｄｅｎａｌ。

【药代动力学】口服后在消化道吸收完全但较缓慢，０．５～１ｈ起效，一般２～１８ｈ血药浓度达到峰值。吸收后分布于体内各组织，脑组织内浓度最高，骨骼肌内药量最大，并能透过胎盘。有效血药浓度为１０～４０μｇ／ｍＬ，超过４０μｇ／ｍＬ即可出现毒性反应。成人ｔ１／２为５０～１４４ｈ，小儿ｔ１／２为４０～７０ｈ。４８％～６５％的苯巴比妥在肝脏代谢，转化为羟基苯巴比妥。本品为肝药酶诱导剂，提高肝药酶活性，不但加速自身代谢，还可加速其他药物代谢。大部分与葡萄糖醛酸结合，由肾脏排出，有２７％～５０％以原形从肾脏排出。可分泌入乳汁。

【作用与用途】主要用于治疗焦虑、失眠（用于睡眠时间短早醒患者）、癫痫及运动障碍。是治疗癫痫全面发作及局限性发作的重要药物，也可用作抗高胆红素血症药及麻醉前用药。

【用法与用量】

１．口服①成人常用量：催眠，３０～１００ｍｇ，晚上顿服；镇静，一次１５～３０ｍｇ，２～３次／ｄ；抗惊厥，每日９０～１８０ｍｇ，可在晚上顿服，或每次３０～６０ｍｇ，３次／ｄ，极量为一次２５０ｍｇ，２次／ｄ；抗高胆红素血症，一次３０～６０ｍｇ，常用量２～３次／ｄ。②小儿常用量：镇静，每次按体重２ｍｇ／ｋｇ，或按体表面积６０ｍｇ／ｍ２，每日２～３次；抗惊厥，每次按体重３～５ｍｇ／ｋｇ；抗高胆红素血症，每次按体重５～８ｍｇ／ｋｇ，分次口服，３～７ｄ见效。

２．肌内注射抗惊厥与癫痫持续状态，成人一次１００～２００ｍｇ，必要时可４～６ｈ重复一次。麻醉前给药，术前０．５～１ｈ肌内注射１００～２００ｍｇ。

【不良反应】

１．最常见的不良反应为镇静，但随着疗程的持续，其镇静作用逐渐减弱。

２．可能出现认知和记忆减退。

３．长期用药，偶见叶酸缺乏和低钙血症。

４．罕见巨幼细胞贫血和骨软化。

５．大剂量时可产生眼球震颤、共济失调、意识障碍和严重的呼吸抑制。

６．用本品的患者中１％～３％的人出现皮肤反应，多见者为各种皮疹，严重者可出现剥脱性皮炎和多形红斑或Ｓｔｅｖｅｎｓ－Ｊｏｈｎｓｏｎ综合征，中毒性表皮坏死松解极为罕见。

７．有报道用药者出现肝炎和肝功能紊乱。

８．长时间使用可发生药物依赖，停药后易发生停药综合征。

【制剂与规格】注射液：０．１ｇ（１ｍＬ）、０．２ｇ（２ｍＬ）。片剂：１５ｍｇ、３０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．对一种巴比妥过敏者，可能对本品过敏。

２．作为抗癫痫药应用时，可能需１０～３０ｄ才能达到最大效果，如有可能应定期测定血药浓度，需按体重计算药量，以达最大疗效。

３．肝功能不全者，用量应从小量开始。

４．长期用药可产生精神或躯体的药物依赖性，停药需逐渐减量，以免引起撤药症状。

５．与其他中枢抑制药合用，对中枢产生协同抑制作用，应注意。

６．下列情况慎用：轻微脑功能障碍症，低血压，高血压，贫血，甲状腺功能低下，肾上腺功能减退，心、肝、肾功能损害，高空作业，驾驶员，精细和危险工种作业者。

【药物相互作用】本品为肝药酶诱导剂，提高药酶活性，长期用药不但加速自身代谢，还可加速其他药物代谢。与其他药物合用时，可加速后者的代谢，如麻醉药、口服抗凝药。与口服避孕药或雌激素、皮质激素、洋地黄类、土霉素、三环类抗抑郁药、环磷酰胺、奎尼丁、钙通道阻断药、氟哌啶醇、吩噻嗪类和四环类抗抑郁药合用时，可降低这些药物的效应。

硫喷妥钠ＴｈｉｏｐｅｎｔａｌＳｏｄｉｕｍ

【药代动力学】本品有较大的脂溶性，ｐＫａ为７．６。静脉注射后１ｍｉｎ内５５％的药物进入心、脑、肝、肾等血管丰富的组织，血浆浓度急速下降，随后约８０％逐渐转移到肌肉组织，注药３０ｍｉｎ后达高峰，脑等组织的浓度下降至麻醉水平以下而苏醒。此后脂肪组织药物逐渐增多，肌肉中药物浓度逐渐下降，约经２．５ｈ蓄积于脂肪组织的药物浓度达高峰，而后药物再由脂肪组织中慢慢释放，使患者又出现延迟性睡眠。本品几乎全部在肝内经肝药酶代谢为氧化物，经肾和肠道需６～７ｄ排完，仅０．３％以原形随尿排出。血浆蛋白结合率为７２％～８６％。

【作用与用途】本品为静脉全麻药，用于全麻诱导、复合全麻及小儿基础麻醉。

【用法与用量】临用前，用灭菌注射用水溶解成２．５％溶液后应用。静脉注射：成人一次按体重４～８ｍｇ／ｋｇ，老年人应减量至２～２．５ｍｇ／ｋｇ，极量为１ｇ（全麻）。肌内注射：小儿一次按体重５～１０ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】

１．本品易致呼吸抑制，静脉注射时速度宜缓慢。

２．可引起咳嗽、喉与支气管痉挛。

３．麻醉后胃贲门括约肌松弛，易致误吸和反流。

４．剂量过大或注射速度过快，易导致严重低血压和呼吸抑制；较大剂量可出现长时间延迟性睡眠。

５．少数病例会出现异常反应，如意识持久不清、兴奋躁动、幻觉、皮肤及面部红晕、口唇或眼睑肿胀、瘙痒或皮疹、腹痛、全身发抖或局部肌肉震颤、呼吸困难或不规则、甚至出现心律失常，应立即做有效的对症治疗。

６．苏醒中常出现寒战、发抖，一般可自行消失，如长时间昏睡、头痛及恶心呕吐时，应引起重视，须加强监护，以免发生意外。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ、１ｇ。

【注意事项】

１．本品水溶液不稳定，应临用前配制，如发现沉淀、混浊或变色即不能应用。

２．本品呈强碱性，２．５％溶液ｐＨ在１０以上，静脉注射可引起组织坏死；误入动脉可出现血管痉挛、血栓形成，重者肢端坏死；肌内注射易致深层肌肉无菌性坏死，无特殊情况不要应用。

３．用于血容量不足或脑外伤患者，易出现低血压和呼吸抑制，甚至心搏骤停。

４．用药时注意监测呼吸深度和频率、血压、脉搏、心率及循环功能等。

５．黏液水肿、肾上腺皮质功能不全、重症肌无力患者等也应慎用。

６．严重肝、肾、甲状腺功能不全者及新生儿慎用。

７．休克、低血压未纠正前、心力衰竭患者及卟啉病患者等禁用。

【药物相互作用】

１．与巴比妥类药物间存在交叉过敏。

２．本品与酸性药物配伍即出现沉淀。

３．因有明显抑制呼吸作用，与吗啡等中枢神经抑制药合用作用加强，应适当减量。

４．与降压药并用时，应适当减少本品用量并减慢注射速度，以免血压剧降或休克。

５．与大量的氯胺酮同时并用，常出现呼吸慢而浅，两药均应减量。

６．与静脉注射硫酸镁并用，中枢抑制加深。

７．与吩噻嗪类药物尤其是异丙嗪并用时，在血压下降的过程中中枢神经可先出现兴奋，而后进入抑制。

司可巴比妥Ｓｅｃｏｂａｒｂｉｔａｌ

其他名称：速可眠。【药代动力学】口服易由消化道吸收，脂溶性比较大，易通过血－脑脊液屏障，１５ｍｉｎ生效，持续２～３ｈ，本品与血浆蛋白结合率为４６％～７０％。成人ｔ１／２为２０～２８ｈ。在肝脏代谢，与葡萄糖醛酸结合由肾排出，仅少量以原形由肾排出。

【作用与用途】适用于不易入睡的患者。也可用于抗惊厥。

【用法与用量】口服。

１．成人常用量①催眠：５０～２００ｍｇ，睡前顿服。②镇静：一次３０～５０ｍｇ，３～４次／ｄ。③麻醉前用药：２００～３００ｍｇ，术前１ｈ服。成人极量一次３００ｍｇ。

２．小儿常用量①镇静：每次按体重２ｍｇ／ｋｇ，或按体表面积６０ｍｇ／ｍ２，３次／ｄ。②麻醉前用药：５０～１００ｍｇ，术前１ｈ给药。

【不良反应】

１．对巴比妥类过敏的患者可出现皮疹及哮喘，严重者发生剥脱性皮炎和Ｓｔｅｖｅｎｓ－Ｊｏｈｎｓｏｎ综合征，可致死，一旦出现皮疹，应当停药。

２．长时间使用可发生药物依赖或心因性依赖、戒断综合征，停药后易发生停药综合征。

３．较少发生的不良反应有过敏而出现意识模糊、抑郁或逆向反应（兴奋），以老年、儿童患者及糖尿病患者为多。

４．偶有粒细胞减少，皮疹、环形红斑，眼睑、口唇、面部水肿；幻觉、低血压；血小板减少；肝功能损害、黄疸；骨骼疼痛、肌肉无力。

【制剂与规格】胶囊剂：０．１ｇ。

【注意事项】严重肺功能不全、肝硬化、血卟啉病史、贫血、哮喘史、未控制的糖尿病、过敏者禁用。余同苯巴比妥。

【药物相互作用】同苯巴比妥。

戊巴比妥Ｐｅｎｔｏｂａｒｂｉｔａｌ

【药代动力学】口服易吸收，主要在肝脏代谢后经肾脏排泄，ｔ１／２为２１～４２ｈ。生物利用度为１００％，总清除率为１．５Ｌ／ｈ，Ｖｄ为７０Ｌ，蛋白结合率为５５％。

【作用与用途】用于镇静、催眠、麻醉前给药及抗惊厥。

【用法与用量】口服：①催眠：０．１～０．２ｇ。②麻醉前给药：手术当日清晨服０．１ｇ，必要时术前半小时再服０．１ｇ。极量为１次０．２ｇ，每日０．６ｇ。

【不良反应】

１．常有嗜睡、眩晕、头痛、乏力、精神不振等延续效应。

２．偶见皮疹、剥脱性皮炎、运动功能障碍、中毒性肝炎、黄疸等。

３．可见巨幼红细胞贫血、关节疼痛、骨软化。

４．久用可产生耐受性与依赖性，突然停药可引起戒断症状，应逐渐减量停药。

５．肝肾功能不全、呼吸功能障碍、颅脑损伤、卟啉病患者及对本品过敏者禁用。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】用药期间避免驾驶车辆、操纵机械和高空作业，以免发生意外。

【药物相互作用】同苯巴比妥。

二、苯二氮类

苯二氮卓类是抗躁狂药，同时具有镇静催眠、抗惊厥、抗震颤及中枢性肌肉松弛作用。本类药与巴比妥类药或其他类镇静、催眠药比较，具有选择性高、安全范围大、对呼吸抑制小、不影响肝药酶活性、大剂量不引起麻醉、长期应用虽可产生耐受性与依赖性但相对发生率低等特点，是目前临床上常用的药物。

本类药物的作用机制可能与其促进中枢抑制性神经递质γ－氨基丁酸（ＧＡＢＡ）的释放或突触的传递有关。本类药物为苯二氮卓受体的激动剂，可增加氯通道开放的频率，而引起突触前、后神经元的超极化，抑制神经元的放电，降低神经元的兴奋性。

阿普唑仑Ａｌｐｒａｚｏｌａｍ

其他名称：佳静安定。【药代动力学】口服吸收快而完全，血浆蛋白结合率约为８０％。口服后１～２ｈ血药浓度达峰值，２～３ｄ血药浓度达稳态。ｔ１／２一般为１２～１５ｈ，老年人为１９ｈ。经肝脏代谢，代谢产物α－羟基阿普唑仑，该产物也有一定药理活性。经肾排泄。体内蓄积量极少，停药后清除快。

【作用与用途】主要用于焦虑、紧张、激动，也可用于催眠或焦虑的辅助用药，也可作为抗惊恐药，并能缓解急性酒精戒断症状。

【用法与用量】口服：成人常用量，抗焦虑，开始一次０．４ｍｇ，３次／ｄ，用量按需递增，最大限量一日可达４ｍｇ；镇静催眠，０．４～０．８ｍｇ，睡前服；抗惊恐，０．４ｍｇ，３次／ｄ，用量按需递增，每日最大量可达１０ｍｇ。１８岁以下青少年，用量尚未确定。

【不良反应】

１．常见的不良反应有嗜睡、头昏、乏力等，大剂量偶见共济失调、震颤、尿潴留、黄疸。

２．罕见的有皮疹、光敏、白细胞减少。

３．个别患者发生兴奋、多语、睡眠障碍，甚至幻觉，停药后上述症状很快消失。

４．有成瘾性，长期应用后，停药可能发生撤药症状，表现为激动或忧郁。

５．少数患者有口干、精神不集中、多汗、心悸、便秘或腹泻、视物模糊、低血压。

【制剂与规格】片剂：０．４ｍｇ。

【注意事项】

１．对苯二氮卓类药物过敏者，可能对本品过敏。

２．肝肾功能损害者能延长本品的ｔ１／２。

３．癫痫患者突然停药可导致发作。

４．严重的精神抑郁可使病情加重，甚至产生自杀倾向，应采取预防措施。

５．避免长期大量使用而成瘾，如长期使用需停药时不宜骤停，应逐渐减量。

６．出现呼吸抑制或低血压常提示超量。

７．对本类药耐受量小的患者初用量宜小，逐渐增加剂量。

８．中枢神经系统处于抑制状态的急性酒精中毒、重症肌无力、急性或易于发生的闭角型青光眼发作、严重慢性阻塞性肺部病变患者，以及高空作业者、驾驶员、精细工作者、危险工作者慎用。

【药物相互作用】

１．与中枢抑制药合用可增加呼吸抑制作用。

２．与易成瘾和其他可能成瘾药合用时，成瘾的危险性增加。

３．与乙醇及全麻药、可乐定、镇痛药、吩噻嗪类、单胺氧化酶Ａ抑制药和三环类抗郁药合用可彼此增效，应调整用量。

４．与抗高血压药和利尿降压药合用可使降压作用增强。

５．与西咪替丁、普萘洛尔合用，本品清除减慢，ｔ１／２延长。

６．与扑米酮合用，由于减慢后者代谢，需调整扑米酮的用量。

７．与左旋多巴合用可降低后者的疗效。

８．与利福平合用可增加本品的消除，使本品的血药浓度降低。

９．异烟肼可抑制本品的消除，致本品的血药浓度增高。

１０．与地高辛合用可增加地高辛血药浓度而致中毒。

艾司唑仑Ｅｓｔａｚｏｌａｍ

其他名称：舒乐安定。

【药代动力学】口服吸收较快，口服后３ｈ血药浓度达峰值，２～３ｄ血药浓度达稳态。ｔ１／２为１０～２４ｈ，血浆蛋白结合率约为９３％。经肝脏代谢，经肾排泄，排泄较慢。

【作用与用途】主要用于抗焦虑、失眠，也用于紧张、恐惧及抗癫痫和抗惊厥。

【用法与用量】成人常用量：镇静，口服，一次１～２ｍｇ，３次／ｄ；催眠，１～２ｍｇ，睡前服。麻醉前用药，术前１ｈ肌内注射２ｍｇ。抗癫痫、抗惊厥，口服，一次２～４ｍｇ，３次／ｄ；或肌内注射，一次２～４ｍｇ，２ｈ后可重复一次。

【不良反应】同阿普唑仑。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ、２ｍｇ。注射液：２ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】同阿普唑仑。

【药物相互作用】同阿普唑仑。

咪达唑仑Ｍｉｄａｚｏｌａｍ

【药代动力学】本品为亲脂性物质，在ｐＨ＜４的酸性溶液中形成稳定的水溶性盐，临床制剂为盐酸盐或马来酸盐，ｐＨ＝３．３。在生理性ｐＨ值条件下，其亲脂性碱基释出，迅速透过血－脑脊液屏障，作用迅速。因脂溶性高，口服后吸收迅速，０．５～１ｈ血药浓度达峰值，因通过肝脏的首关效应大，生物利用度为５０％，ｔ１／２α为５～１０ｍｉｎ，ｔ１／２β短，为２～３ｈ。蛋白结合率高达９６％，清除率为６～１１ｍＬ／（ｋｇ·ｍｉｎ）。肌内注射后吸收迅速且基本完全，给药后３０ｍｉｎ血药浓度达峰值，生物利用度为９１％。本品主要在肝脏经肝药酶氧化代谢。

【作用与用途】主要用于麻醉前给药、全麻醉诱导和维持、椎管内麻醉及局部麻醉时辅助用药、诊断或治疗性操作时患者镇静、ＩＣＵ患者镇静。

【用法与用量】本品为强镇静药，注射速度宜缓慢，剂量应根据临床需要、患者生理状态、年龄和伍用药物情况而定。

１．麻醉前给药在麻醉诱导前２０～６０ｍｉｎ使用，剂量为０．０５～０．０７５ｍｇ／ｋｇ，肌内注射，老年患者剂量酌减；全麻诱导常用５～１０ｍｇ（０．１～０．１５ｍｇ／ｋｇ）。

２．局部麻醉或椎管内麻醉辅助用药分次静脉注射０．０３～０．０４ｍｇ／ｋｇ。

３．ＩＣＵ患者镇静先静脉注射２～３ｍｇ，继之以０．０５ｍｇ／（ｋｇ·ｈ）静脉滴注维持。

【不良反应】

１．麻醉或外科手术时最大的不良反应为降低呼吸容量和呼吸频率。严重的呼吸抑制易见于老年人和长期用药的老年人，可表现为呼吸暂停、窒息、心搏暂停。

２．咪达唑仑静脉注射，特别当与阿片类镇痛药合用时，可发生呼吸抑制、停止，有些患者可因缺氧性脑病而死亡。

３．常见的不良反应有低血压，精神运动障碍如急性谵妄、意识朦胧、焦虑或不安宁等。此外还有心搏增快、不规则，静脉炎，皮肤红肿，皮疹，过度换气，呼吸急促等。肌内注射局部硬块、疼痛。

【制剂与规格】注射液：５ｍｇ（１ｍＬ）、１５ｍｇ（３ｍＬ）。片剂：１５ｍｇ。

【注意事项】

１．用作全麻诱导术后常有较长时间再睡眠现象，应注意保持患者气道通畅。

２．长期使用咪达唑仑，突然撤药可引起戒断综合征，应逐渐减量。

３．慎用于体质衰弱者或慢性病、肺阻塞性疾病、慢性肾衰竭、肝功能损害或充血性心力衰竭患者，若使用咪达唑仑应减小剂量并进行生命体征的监测。

４．急性酒精中毒时，使用本品将抑制生命体征。

５．老年人危险性的手术，可推荐应用咪达唑仑，但可能会有意识朦胧或失定向的感觉。

对苯二氮卓类药物过敏、重症肌无力、精神分裂症及严重抑郁状态患者禁用。

【药物相互作用】

１．咪达唑仑可增强催眠药、镇静药、抗躁狂药、抗抑郁药、抗癫痫药、麻醉药和镇静性抗组胺药的中枢抑制作用。

２．一些肝药酶抑制剂，特别是ＣＹＰ３Ａ抑制剂，可影响咪达唑仑的药代动力学，使其镇静作用延长。

３．乙醇可增强咪达唑仑的镇静作用。

地西泮Ｄｉａｚｅｐａｍ

其他名称：安定。

【药代动力学】口服吸收快而安全。口服１５～４５ｍｉｎ作用开始，０．５～２ｈ血药浓度达峰值，４～１０ｄ血药浓度达稳态，ｔ１／２为２０～７０ｈ。血浆蛋白结合率９９％。本品主要在肝脏代谢，从肾脏排泄，代谢产物可滞留在血液中数日甚至数周，停药后消除较慢。本品有肠肝循环，长期用药有蓄积作用。

肌内注射吸收慢而不规则，亦不完全，急需发挥疗效时应静脉注射。肌内注射２０ｍｉｎ内、静脉注射１～３ｍｉｎ起效。开始静脉注射后迅速经血流进入中枢神经，作用快，但转移进入其他组织也快，作用消失也快。肌内注射０．５～１．５ｈ、静脉注射０．２５ｈ血药浓度达峰值，４～１０ｄ血药浓度达稳态，ｔ１／２为２０～７０ｈ。

【作用与用途】用于焦虑、恐惧、失眠、癫痫及惊厥，还可用于紧张性头痛及家族性、老年性震颤和特发性震颤。

【用法与用量】

１．口服抗焦虑，每次２．５～５ｍｇ，３次／ｄ；镇静、催眠，每次５～１０ｍｇ，３次／ｄ或睡前顿服。

２．静脉给药①成人常用量：基础麻醉或静脉全麻，１０～３０ｍｇ；镇静、催眠或急性酒精戒断，开始１０ｍｇ，以后按需每隔３～４ｈ加５～１０ｍｇ，２４ｈ总量以４０～５０ｍｇ为限；癫痫持续状态和严重频发性癫痫，开始静脉注射１０ｍｇ，每隔１０～１５ｍｉｎ可按需增加甚至达最大限用量；破伤风，可能需要较大剂量，静脉注射宜缓慢，每分钟２～５ｍｇ。②小儿常用量：抗癫痫、癫痫持续状态和严重频发性癫痫，出生３０ｄ至５岁静脉注射为宜，每２～５ｍｉｎ０．２～０．５ｍｇ，极量为５ｍｇ。５岁以上每２～５ｍｉｎ１ｍｇ，极量１０ｍｇ，如需要，２～４ｈ后可重复治疗；重症破伤风解痉时，出生３０ｄ至５岁１～２ｍｇ，必要时３～４ｈ后可重复注射，５岁以上注射５～１０ｍｇ。

小儿静脉注射宜缓慢，３ｍｉｎ内按体重不超过０．２５ｍｇ／ｋｇ，间隔１５～３０ｍｉｎ可重复。

【不良反应】

１．常见的不良反应为嗜睡、头昏、乏力等。大剂量可有共济失调、震颤。

２．皮疹、白细胞减少属罕见。

３．个别患者发生兴奋、多语、睡眠障碍甚至幻觉，停药后上述症状很快消退。

４．有成瘾性。

５．长期应用后停药，可能发生撤药症状，表现为激动或抑郁，精神病恶化，甚至惊厥。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ、５ｍｇ。注射液：１０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．下列情况应慎用：中枢神经系统处于抑制状态的急性酒精中毒；有药物滥用或成瘾史；低蛋白血症可导致患者嗜睡难醒；癫痫患者突然停药可导致发作；运动过多症，可发生药效反常；严重慢性阻塞性肺部病变，可加重通气衰竭；肝肾功能损害患者，可延长消除ｔ１／２；急性或隐性发生闭角型青光眼发作；新生儿。

２．对本品过敏者禁用。

【药物相互作用】同阿普唑仑。

奥沙西泮Ｏｘａｚｅｐａｍ

其他名称：去羟甲基安定，氯羟氧二氮卓，舒宁。

【药代动力学】口服４５～９０ｍｉｎ生效，２～４ｈ血药浓度达峰值。血浆蛋白结合率为８６％～８９％，ｔ１／２一般为５～１２ｈ。可通过胎盘屏障，并可分泌至乳汁。在体内与葡萄糖醛酸结合灭活，均经肾排泄，体内蓄积量极小。

【作用与用途】主要用于短期缓解焦虑、紧张、激动，也可用于催眠、焦虑伴有精神抑郁的辅助用药，并能缓解急性酒精戒断症状。肌松作用较其他苯二氮卓药物为强。

【用法与用量】成人常用量：抗焦虑，口服，一次１５～３０ｍｇ，３～４次／ｄ；镇静催眠、急性酒精戒断症状，口服，一次１５～３０ｍｇ，３～４次／ｄ；一般性失眠，１５ｍｇ，睡前服。

【不良反应】同阿普唑仑。

【制剂与规格】片剂：１５ｍｇ。

【注意事项】

１．外科或长期卧床患者，咳嗽反射可受到抑制。

２．孕妇、哺乳期妇女及新生儿禁用。

３．其他同阿普唑仑和地西泮。

【药物相互作用】同地西泮。

氟西泮Ｆｌｕｒａｚｅｐａｍ

其他名称：氟安定，氟苯安定，妥眠多。

【药代动力学】口服吸收迅速而充分，２０～４５ｍｉｎ作用开始，维持７～８ｈ，广泛分布于各组织，易通过血－脑脊液屏障进入脑组织。经肝脏代谢，代谢物去烷基氟西泮具有药理活性，服药７ｄ达稳态血浓度。ｔ１／２为３０～１００ｈ，属长效药。经肾排泄，较慢，代谢产物可滞留在血液中数日，有蓄积作用。本品可通过胎盘，可分泌入乳汁。

【作用与用途】用于治疗各种失眠，如入睡困难、夜间多梦和早醒，对反复发作的失眠或睡眠障碍及需睡眠休息的急慢性疾病均有效。

【用法与用量】口服：成人一次１５～３０ｍｇ，睡前服。老年或体弱者一次１５ｍｇ。

【不良反应】

１．最常见的不良反应是醒后有思睡的后遗症状。

２．罕见的有皮疹、白细胞减少。

３．个别患者发生兴奋、多语、睡眠障碍甚至幻觉。

４．有成瘾性，长期应用后，停药可能发生撤药症状，表现为激动或忧郁。

【制剂与规格】胶囊剂：１５ｍｇ、３０ｍｇ。

【注意事项】

１．为防止依赖性的发生，本品不易反复、多次应用。

２．肝肾功能损害者本品的消除半衰期延长。需反复应用者应定期检查肝肾功能。

３．严重的精神抑郁可使病情加重，甚至产生自杀倾向，应采取预防措施。

４．如长期使用应逐渐减量，不宜骤停。

５．服药期间忌酒，服药前４ｈ避免喝茶和含咖啡因的饮料及过多地抽烟，以免减弱本品效果。

６．服药后应避免立即驾驶车辆、操纵机械或高空作业等。

７．对本类药耐受量小的患者初用量宜小，逐渐增加剂量。

８．本品在连续用药第２日或第３日效果增大，停药１～２ｄ仍维持药效。

９．下列情况慎用：中枢神经系统处于抑制状态的急性酒精中毒、肝肾功能损害、重症肌无力，急性或易于发生的闭角型青光眼发作，严重慢性阻塞性肺部病变。

１０．对其他苯二氮卓类药物过敏者可能对本品过敏，禁用。

【药物相互作用】同地西泮。

氯硝西泮Ｃｌｏｎａｚｅｐａｍ

其他名称：氯硝安定，利福全。【药代动力学】口服吸收快，１～２ｈ血药浓度达峰值。蛋白结合率约为８０％，Ｖｄ为１．５～４．４Ｌ／ｋｇ。脂溶性高，易通过血－脑脊液屏障。口服３０～６０ｍｉｎ生效，作用维持６～８ｈ。几乎全部在肝脏内代谢，代谢产物以游离或结合形式经尿排出，在２４ｈ内仅有小于口服量的０．５％以原形排出。ｔ１／２为２６～４９ｈ。

【作用与用途】主要用于控制各型癫痫，尤适用于失神发作、婴儿痉挛症、肌阵挛性、运动不能性发作及Ｌｅｎｎｏｘ－Ｇａｓｔａｕｔ综合征。

【用法与用量】

１．成人开始用每次０．５ｍｇ，３次／ｄ，每３ｄ增加０．５～１ｍｇ，直到发作被控制或出现了不良反应为止：用量应个体化，成人最大量每日不要超过２０ｍｇ。

２．小儿１０岁或体重３０ｋｇ以下的儿童开始每日按体重０．０１～０．０３ｍｇ／ｋｇ，分２～３次服用，以后每３ｄ增加０．２５～０．５ｍｇ，至达到按体重每日０．１～０．２ｍｇ／ｋｇ或出现不良反应为止。

控制癫痫持续状态可用静脉注射，成人常用量１～４ｍｇ，３０ｓ左右缓慢注射完毕，如持续状态仍未控制，每隔２０ｍｉｎ后可重复原剂量１～２次。成人最大量每日不超过２０ｍｇ。

疗程应不超过３～６个月。

【不良反应】

１．常见的有嗜睡、头昏、共济失调、行为紊乱、异常兴奋、神经过敏易激惹、肌力减退。

２．较少发生的有行为障碍、思维不能集中、易暴怒、精神错乱、幻觉、精神抑郁；皮疹、咽痛、发热、出血异常、瘀斑、极度疲乏、乏力。

３．需注意的有行动不灵活、行走不稳、嗜睡，开始严重，会逐渐消失；视力模糊、便秘、腹泻、眩晕或头晕、头痛、气管分泌增多、恶心、排尿障碍、语言不清。

【规格】片剂：０．５ｍｇ、２ｍｇ。注射液：１ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】同地西泮。

【药物相互作用】同地西泮。

替马西泮Ｔｅｍａｚｅｐａｍ

其他名称：甲羟安定。

【药代动力学】口服后１～２ｈ血药浓度达峰值。ｔ１／２为８～１５ｈ，重复应用蓄积很少。经肾脏排泄，停药后消除快。

【作用与用途】镇静催眠。可用于睡眠习惯突然改变时预防或治疗失眠。

【用法与用量】口服：成人一次７．５～３０ｍｇ。一过性失眠，服用７．５ｍｇ即可缩短入睡潜伏期。体弱老年患者开始用７．５ｍｇ，以后按需要调整剂量。

【不良反应】

１．老年、体弱、幼儿、肝病和低蛋白血症患者，对本类药的中枢性抑制较敏感。注射用药时容易引起呼吸抑制、低血压、肌无力、心动过缓或心脏停搏。

２．超量表现有持续的精神紊乱、嗜睡、震颤、持续的说话不清、站立不稳、心动过缓、呼吸短促或困难、严重的肌无力。

３．较少见的不良反应有精神混乱、情绪抑郁、头痛、恶心、呕吐、排尿障碍等。

４．突然停药后要注意可能发生撤药症状。较多见的为睡眠困难、异常的激惹状态和神经质；较少见或罕见的有腹部或胃痉挛、精神错乱、惊厥、肌肉痉挛、恶心或呕吐、震颤、异常的多汗。严重的撤药症状比较多见于长期服用过量的患者。

【注意事项】妊娠头３个月不得用本品。

【制剂与规格】片剂：７．５ｍｇ、１５ｍｇ。

【药物相互作用】

１．西咪替丁、口服避孕药、双硫仑和红霉素等抑制苯二氮卓类药氧化代谢的药物对本品影响很少，因为本品通过葡糖醛酸结合代谢。

２．丙磺舒可影响本品与葡糖醛酸结合，使本品疗效增强，以致过度嗜睡。

溴西泮Ｂｒｏｍａｚｅｐａｍ

其他名称：溴安定。

【药代动力学】口服吸收较快，１～４ｈ血药浓度达峰值，属短至中等ｔ１／２苯二氮卓类药，ｔ１／２为８～２０ｈ，重复用药蓄积甚少，经肾脏排泄，停药后很快消除。

【作用与用途】主要用于抗焦虑，亦可用于镇静催眠。

【用法与用量】口服：一日３～１８ｍｇ，分次服，按反应和病情调整剂量；老年体弱者由每日３ｍｇ开始，按需调整剂量。

【不良反应】同替马西泮。

【制剂与规格】片剂：１．５ｍｇ、３ｍｇ、６ｍｇ。

【注意事项】同地西泮。

【药物相互作用】同地西泮。

三、环吡咯酮类

环吡咯酮类代表药物是唑吡坦，唑吡坦是与苯二氮卓相关联的咪唑吡啶类催眠剂，研究表明其有明显的镇静作用，并具有轻微的抗焦虑、肌肉松弛和抗惊厥作用。

上述作用是由于其选择性拮抗ＧＡＢＡ－ω１受体，人体研究表明唑吡坦能缩短睡眠潜伏期，减少夜间醒觉次数，增加总的睡眠时间，提高睡眠质量，从脑电图的结果上看其与苯二氮卓类作用不同，夜间的睡眠时间试验研究显示唑吡坦能延迟睡眠的第Ⅱ期和第Ⅲ期及第Ⅳ期（深睡眠期），服用推荐剂量的唑吡坦，不影响ＲＥＭ睡眠总时间。

唑吡坦Ｚｏｌｐｉｄｅｍ

其他名称：思诺思（Ｓｔｉｌｎｏｘ）。

【药代动力学】口服本品生物利用度约为７０％，ｔｍａｘ为０．５～３ｈ。药代动力学呈线性，血浆蛋白结合率约为９２％，Ｖｄ为（０．５４±０．０２）Ｌ／ｋｇ。经肝脏代谢，主要在尿和粪便中排出，其排泄物为非活性代谢物，平均ｔ１／２为２～４ｈ。肾功能不全患者肾清除率具有中等程度的降低，其他的药代动力学参数没有变化。无法通过血液透析清除。肝功能不全患者本品的生物利用度增加，其消除率轻微降低，ｔ１／２增加。

【作用与用途】治疗偶发性、暂时性和慢性失眠症。

【用法与用量】口服：患者必须在临睡前服药，６５岁以下患者每日服１０ｍｇ，６５岁以上或肝功能不全的患者的推荐剂量为每日５ｍｇ，极少数的患者可增加至每日１０ｍｇ。治疗时间尽可能短，最长不超过４周。偶发性失眠，治疗时间应限制在２～５ｄ。短暂性失眠，治疗时间不应超过３周。短期服用本品的患者无须逐渐停药。对于长期服用本品或剂量超过推荐量的患者，可逐渐减量以减少因停药导致的反跳性失眠。

【不良反应】与个体的敏感性有关，通常发生在服药后１ｈ内，患者服药后未立即上床睡觉时出现。常见的不良反应包括意识模糊、神经症样反应、头晕、眩晕、共济失调、头痛、嗜睡、警觉度降低、肌力减弱、复视等。较少见的不良反应包括乏力、胃肠道症状、性欲改变、皮肤症状。在治疗剂量下可以出现顺行性遗忘，随药量增加出现的危险也增加，一些患者在顺行性遗忘的同时伴有行为障碍。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】

１．失眠原因很多，仅在必要时才服用本品治疗，不宜长期服用。

２．本品起效快，因此服药后应立即睡觉。

３．服药期间应禁酒。

４．本品有中枢抑制作用，服药后应禁止从事驾驶、高空作业和机械操作等工作。

５．肝功能不全、肺功能不全、重症肌无力和抑郁症患者慎用本品。

６．服用安眠药后，如果半夜起床，偶有可能会出现行动迟缓或眩晕，应当注意。

７．目前尚不能排除发生药物依赖性的可能，下列因素有助于依赖性的发生：疗程，用量，与其他精神类药物合用，同时饮酒，或有其他药物依赖史。

８．对本品或其中任何一种成分过敏者、严重呼吸功能或肝功能障碍者、睡眠呼吸暂停综合征患者、肌无力患者、先天性乳糖血症患者、葡萄糖和半乳糖吸收不良或乳糖酶缺乏者及１５岁以下儿童、哺乳期妇女禁用。

苯丙氨酯Ｐｈｅｎｐｒｏｂａｍａｔｅ

其他名称：强筋松。

【药代动力学】口服吸收快，口服２．４～３．２ｇ后４８ｈ内７％原形由尿排出，７６％以代谢产物排出，其中７６％为马尿酸。

【作用与用途】用于一般焦虑及肌肉痉挛、肌肉强直等肌肉异常紧张引起的疼痛。

【用法与用量】成人常用量：口服，一次０．２～０．４ｇ，３次／ｄ。抗焦虑，每次０．４～０．８ｇ，３次／ｄ。宜饭后服用。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ。

【不良反应】偶有嗜睡、头晕、全身乏力、行走不稳、恶心、胃胀、腹痛、胃不适感及胃部钝痛。

扎来普隆Ｚａｌｅｐｌｏｎ

其他名称：安己辛，百介民。

【药代动力学】口服吸收迅速且完全，约１ｈ达血浆峰浓度。绝对生物利用度大约为３０％，有显著的首关效应。为亲脂性化合物，Ｖｄ约为１．４Ｌ／ｋｇ。对蛋白结合率的变化不敏感，均匀地分布在整个血液中而没有广泛地分布在红细胞里。被醛氧化酶转化为５－氧代扎来普隆，在尿中清除，代谢产物无药理活性。血浆清除率大约为３Ｌ／（ｈ·ｋｇ），ｔ１／２约为１ｈ，通过尿及粪便排出。高脂肪和难消化的食物，可延长扎来普隆的吸收。

【作用与用途】适用于入眠困难的失眠症的短期治疗，能缩短入睡时间。

【用法与用量】口服：成人一次５～１０ｍｇ，每晚１次。体重较轻的患者，老年患者，糖尿病患者和轻、中度肝功能不全的患者，推荐剂量为一次５ｍｇ。持续用药时间限制在７～１０ｄ。

【不良反应】

１．可能会出现较轻的头痛、嗜睡、眩晕、口干、出汗及厌食、腹痛、恶心呕吐、乏力、记忆困难、多梦、情绪低落、震颤、站立不稳、复视或其他视力问题、精神错乱等不良反应。

２．其他不良反应包括：服药后１ｈ左右会出现短期的记忆缺失、预期的镇静和精神障碍，但２ｈ后没有这些作用；反弹性失眠，为剂量依赖性的，临床试验表明，５ｍｇ和１０ｍｇ组在停药后的第１日晚上没有或很少有反弹性失眠，２０ｍｇ组有一些，但在第２日晚上即消失；偶见一过性白细胞、氨基转移酶升高。

【制剂与规格】胶囊剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．本品为国家特殊管理的第二类精神药品，必须严格在医生指导下使用。

２．长期服用可能会产生依赖性，有药物滥用史的患者慎用。

３．可能发生行为和精神异常。

４．服用本品或其他安眠药期间禁止饮酒。

７．驾驶员、机械操作人员等须慎用。

８．应在上床前立即服用，或上床后难以入睡时服用。

９．不要在用完高脂肪的饮食后立即服用本品。

１０．应尽可能用最低剂量，特别是老年人。

１１．对本品过敏者，严重肝肾功能不全者，睡眠呼吸暂停综合征、重症肌无力、严重的呼吸困难或胸部疾病患者，孕妇、哺乳期妇女及新生儿禁用。

【药物相互作用】

１．与作用于脑部的药物联合使用时，可能因协同作用而加重后遗作用，导致清晨仍思睡。

２．本品可增强乙醇对中枢神经系统的损伤作用，但不影响乙醇的药代动力学。

３．本品与丙米嗪和硫利达嗪合用后，清醒程度降低，行动能力损伤。

４．与肝药酶诱导剂如利福平合用，会使本品的浓度降低。

５．与苯海拉明合用无药代动力学相互影响，但由于两者都有镇静作用，合用需特别注意。

水合氯醛ＣｈｌｏｒａｌＨｙｄｒａｔｅ

其他名称：水合三氯乙醛。

【药代动力学】口服或直肠给药均能迅速吸收，１ｈ达高峰，维持４８ｈ。脂溶性高，易通过血－脑脊液屏障，分布全身各组织。ｔ１／２为７～１０ｈ。在肝脏迅速代谢成为具有活性的三氯乙醇，其蛋白结合率为３５％～４０％，ｔ１／２为４～６ｈ。口服水合氯醛３０ｍｉｎ内即能入睡，持续４～８ｈ。三氯乙醇进一步与葡糖醛酸结合而失活，经肾脏排出，无滞后作用与蓄积性。本品可通过胎盘屏障和分泌入乳汁。

【作用与用途】

１．治疗失眠，适用于入睡困难的患者。作为催眠药，短期应用有效，连续服用超过两周则无效。

２．麻醉前、术前和睡眠脑电图检查前用药，可镇静和解除焦虑，使相应的处理过程比较安全和平稳。

３．抗惊厥，用于癫痫持续状态的治疗，也可用于小儿高热、破伤风及子痫引起的惊厥。

【用法与用量】

１．成人①催眠：口服或灌肠０．５～１ｇ，睡前１次，口服用１０％的溶液使用，灌肠宜将１０％的溶液再稀释１～２倍灌入。②镇静：一次０．２５ｇ，３次／ｄ，饭后服用。用于癫痫持续状态，常用１０％溶液２０～３０ｍＬ，稀释１～２倍后一次灌入，方可见效。极量为一次２ｇ。

２．小儿①催眠：一次按体重５０ｍｇ／ｋｇ或按体表面积１．５ｇ／ｍ２，睡前服用，最大限量为１ｇ；也可按体重１６．７ｍｇ／ｋｇ或按体表面积５００ｍｇ／ｍ２，３次／ｄ。②镇静：一次按体重８ｍｇ／ｋｇ或按体表面积２５０ｍｇ／ｍ２，最大限量为５００ｍｇ，３次／ｄ，饭后服用。③灌肠：每次按体重２５ｍｇ／ｋｇ。极量为每次１ｇ。

【不良反应】

１．对胃黏膜有刺激，易引起恶心、呕吐。

２．大剂量能抑制心肌收缩力，缩短心肌不应期，并抑制延髓的呼吸及血管运动中枢。

３．对肝肾有损害作用。

４．偶有发生过敏性皮疹、荨麻疹。

５．长期服用可产生依赖性及耐受性，突然停药可引起神经质、幻觉、烦躁、异常兴奋、谵妄、震颤等严重撤药综合征。

【制剂与规格】水溶液：１０％。

【注意事项】

１．因患者对本品的敏感性个体差异较大，剂量上应注意个体化。

２．胃炎及溃疡患者不宜口服，直肠炎和结肠炎的患者不宜灌肠给药。

３．本品虽能通过胎盘，但在动物或人均尚未见致畸作用。

４．在妊娠期经常服用，新生儿易产生撤药综合征。

５．本品能分泌入乳汁，可致婴儿镇静。

６．心、肝、肾功能严重障碍者及间歇性卟啉病患者禁用。

【药物相互作用】

１．中枢神经抑制药、中枢抑制性抗高血压药与本品合用时可使水合氯醛的中枢性抑制作用更明显。

２．与抗凝药同用时，抗凝效应减弱，应定期测定凝血酶原时间，以决定抗凝药剂量。

３．服用水合氯醛后静脉注射呋塞米注射液，可导致出汗、烘热、血压升高。

第二节 抗癫痫药

抗癫痫药的作用部位及机制各不相同。抗癫痫药的作用机制可归纳如下。

１．钠通道调节剂此类药物有苯妥英钠、卡马西平、拉莫三嗪、唑尼沙胺、氟桂利嗪、丙戊酸钠、托吡酯、奥卡西平等。这些药物均有选择性作用Ｎａ＋通道，阻断Ｎａ＋依赖性动作电位的快速发放，调节电压依赖性Ｎａ＋通道，但它不影响超极化膜电压。此外，这些药物还可以阻断Ｃａ＋通道，调节Ｎａ＋，Ｋ＋－ＡＴＰ转化酶活性，从而达到抗惊厥作用。

２．γ－氨基丁酸调节剂γ－氨基丁酸（ＧＡＢＡ）是中枢神经系统的抑制性递质，它可以促使Ｃｌ－内流使细胞膜的超极化更加稳定。凡能增加ＧＡＢＡ含量、延长ＧＡＢＡ作用或增加对ＧＡＢＡ敏感性的药物均有抗癫痫作用。因此，抗癫痫药物可通过以下途径发挥作用：①增加ＧＡＢＡ的合成，丙戊酸钠可增强ＧＡＢＡ合成酶和谷氨酸脱羧酶的活性；②ＧＡＢＡ受体激动剂或前体，如苯二氮卓类药物均为ＧＡＢＡ受体激动剂；③ＧＡＢＡ代谢抑制剂，如氨己烯酸；④ＧＡＢＡ吸收抑制剂，如塞加宾；⑤ＧＡＢＡα受体增强剂，如托吡酯等。

３．兴奋性氨基酸受体拮抗剂和兴奋性氨基酸释放调节剂如拉莫三嗪，通过调节Ｎａ＋通道，阻断谷氨酸的释放；α－氨基羟甲基唑丙酸（ＡＭＰＡ）受体拮抗剂，如托吡酯等。

４．与乙琥胺有关的抗失神发作药物如三甲双酮，为选择性Ｔ型钙通道阻断药。

５．非尔氨酯和加巴喷丁两者作用机制仍未完全清楚。

按照化学结构，目前应用的抗癫痫药物有以下类型：①乙内酰脲类，如苯妥英钠、美芬妥英、乙苯妥英；②亚芪胺类，如卡马西平；③巴比妥类，如苯巴比妥、扑米酮、异戊巴比妥钠等；④琥珀酰亚胺类，如乙琥胺、甲琥胺、苯琥胺；⑤双酮类，如三甲双酮、对甲双酮；⑥侧链脂肪酸，如丙戊酸钠；⑦苯二氮卓类，如地西泮、氯硝西泮、硝基西泮；⑧磺胺类，如乙酰唑胺、舒噻美；⑨激素类，如促肾上腺皮质激素（ＡＣＴＨ）、地塞米松、泼尼松；⑩其他，如副醛、水合氯醛、利多卡因、溴化物。

苯妥英钠ＰｈｅｎｙｔｏｉｎＳｏｄｉｕｍ

其他名称：大仑丁（Ｄｉｌａｎｔｉｎ）。

【药代动力学】本品可口服、静脉给药及肌内注射。口服吸收较慢，８５％～９０％由小肠吸收，静脉注射吸收快。口服生物利用度约为７９％，Ｖｄ为０．６Ｌ／ｋｇ，血浆蛋白结合率为８８％～９２％。口服后４～１２ｈ血药浓度达峰值。肌内注射吸收不完全且不规则，一次量峰值仅为口服的１／３。主要在肝脏代谢，代谢物无药理活性。存在肠肝循环，主要经肾排泄，碱性尿排泄较快。ｔ１／２为７～４２ｈ，长期服用苯妥英钠的患者，ｔ１／２可达１５～９５ｈ，甚至更长。应用一定剂量药物后肝代谢能力达饱和，此时即使增加很小剂量，血药浓度非线性急剧增加，有中毒危险，要监测血药浓度。

【作用与用途】

１．抗癫痫。主要适用于治疗复杂部分性发作、单纯部分性发作、全身强直阵挛性发作和癫痫持续状态。

２．治疗三叉神经痛和坐骨神经痛、发作性舞蹈手足徐动症、发作性控制障碍、肌强直症及隐性营养不良性大疱性表皮松解。

３．抗心律失常。用于治疗室上性或室性期前收缩、室性心动过速，尤适用于强心苷中毒时的室性心动过速，室上性心动过速也可用。

４．降压。可降低轻症高血压患者的血压，其疗效与利尿药、普萘洛尔、甲基多巴、利血平等相似。

【用法与用量】

１．口服

（１）抗癫痫：①成人：每日２５０～３００ｍｇ，开始时１００ｍｇ，２次／ｄ，１～３周增加至２５０～３００ｍｇ，分３次口服，极量为一次３００ｍｇ，一日５００ｍｇ。应用达到控制发作和血药浓度达稳态后，可改用长效制剂，顿服。如发作频繁，可按体重１２～１５ｍｇ／ｋｇ，分２～３次服用，每６ｈ１次，第２日开始给予１００ｍｇ（或按体重１．５～２ｍｇ／ｋｇ），每日３次直到调整至恰当剂量为止。②小儿：开始每日５ｍｇ／ｋｇ，分２～３次服用，按需调整，以每日不超过２５０ｍｇ为度。维持量为４～８ｍｇ／ｋｇ或按体表面积２５０ｍｇ／ｍ２，分２～３次服用，如有条件，可进行血药浓度监测。

（２）抗心律失常：①成人：１００～３００ｍｇ，一次服或分２～３次服用，或第２日１０～１５ｍｇ／ｋｇ，第３～４日７．５～１０ｍｇ／ｋｇ，维持量为２～６ｍｇ／ｋｇ。②小儿：开始按体重５ｍｇ／ｋｇ，分２～３次口服，根据病情调整每日量不超过３００ｍｇ，维持量为４～８ｍｇ／ｋｇ；或按体表面积２５０ｍｇ／ｍ２，分２～３次口服。

２．注射用５％葡萄糖注射液２０～４０ｍＬ稀释后缓慢静脉注射。

（１）抗惊厥：①成人：１５０～２５０ｍｇ，每分钟不超过５０ｍｇ，需要时３０ｍｉｎ后可再次静脉注射１００～１５０ｍｇ，一日总量不超过５００ｍｇ。②小儿：静脉注射５ｍｇ／ｋｇ或按体表面积２５０ｍｇ／ｍ２，１次或分２次注射。

（２）抗心律失常：成人以１００ｍｇ缓慢静脉注射２～３ｍｉｎ，根据需要每１０～１５ｍｉｎ重复一次至心律失常终止或出现不良反应为止，总量不超过５００ｍｇ。

【不良反应】

１．常见牙龈增生，儿童发生率高。

２．长期服用后可能引起恶心、呕吐甚至胃炎，饭后服用可减轻。

３．神经系统不良反应与剂量相关，常见眩晕、头痛，严重时可引起眼球震颤、共济失调、语言不清和意识模糊，调整剂量或停药后可自行消失。

４．可影响造血系统，致粒细胞和血小板减少、巨幼细胞贫血。

５．可引起过敏反应，常见皮疹伴高热，罕见严重皮肤反应，如剥脱性皮炎、多形糜烂性红斑、系统性红斑狼疮和致死性肝坏死、淋巴系统霍奇金病等。

６．小儿长期服用可加速维生素Ｄ代谢，造成软骨病或骨质异常。

７．孕妇服用偶致畸胎。

８．可抑制抗利尿激素和胰岛素分泌使血糖升高。

９．有致癌的报道。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。粉针剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．久服不可骤停，否则可使发作加剧或发生癫痫持续状态。

２．对乙内酰脲类中一种药过敏者，对本品也过敏。

３．有酶诱导作用，可对某些诊断产生干扰，如地塞米松试验和甲状腺功能试验，使血清碱性磷酸酶、ＡＬＴ、血糖浓度升高。

４．用药期间需检查血常规、肝功能、血钙、口腔、脑电图、甲状腺功能，并经常随访血药浓度，防止毒性反应；妊娠期每月测定一次、产后每周测定一次血药浓度，以确定是否需要调整剂量。

５．嗜酒、贫血、心血管病、糖尿病、肝肾功能损害及甲状腺功能异常者慎用。

【药物相互作用】

１．香豆素类、氯霉素、异烟肼、保泰松、磺胺类等可减低本品的代谢，使血浓度升高，毒性增加。

２．因本品诱导肝药酶，故与肾上腺皮质激素、环孢素、洋地黄类、雌激素、左旋多巴或奎尼丁合用时，这些药物的疗效可降低。

３．长期饮酒可减低本品的浓度和疗效，但服苯妥英钠的同时大量饮酒可增加血药浓度。

４．长期应用对乙酰氨基酚的患者，合并使用本品时，可增加肝脏毒性，且疗效降低。

５．含镁、铝或碳酸钙的抗酸药应与本品相隔２～３ｈ分开服用，因抗酸药可降低本品的生物利用度。

６．静脉注射本品与利多卡因或普萘洛尔合用时可能加强心脏的抑制作用。

７．本品与苯巴比妥、扑米酮、丙戊酸、卡马西平等抗癫痫药物之间均有相互作用。其中与丙戊酸的相互作用为竞争蛋白结合率；与卡马西平为通过肝药酶代谢而降低后者的血药浓度。故应经常监测血药浓度，并酌情调整用量。

卡马西平Ｃａｒｂａｍａｚｅｐｉｎｅ

其他名称：氨甲酰苯，叉颠宁，卡巴咪嗪，痛痉宁，得理多（Ｔｅｇｒｅ⁃ｔａｌ）。

【药代动力学】口服吸收缓慢、不规则。服药后，１２ｈ内达平均血浆值浓度，口服４００ｍｇ后，平均峰值血浆浓度约为４．５ｍｇ／Ｌ，在１～２周达稳态血浆浓度。生物利用度为５８％～８５％。迅速分布至全身组织，血浆蛋白结合率约７６％。主要在肝脏代谢，可诱导肝药酶活性，加速自身代谢。代谢产物１０，１１－环氧化卡马西平的药理活性与原形药相似，其在血浆和脑内的浓度可达原形药的５０％。ｔ１／２为２５～６５ｈ，儿童ｔ１／２明显缩短。长期服用诱发自身代谢，ｔ１／２降为１０～２０ｈ。主要以无活性代谢物形式分别经尿和粪便排出７２％和２８％。本品能通过胎盘屏障，并可分泌入乳汁。

【作用与用途】

１．抗癫痫，单纯部分性发作、复杂部分性发作、部分发作继发全身强直阵挛发作及全身强直阵挛发作。

２．抗躁狂，预防躁狂抑郁失调。

３．治疗自发性三叉神经痛、三叉神经痛及自发性舌咽神经痛。

４．抗利尿。

５．抗心律失常。

【用法与用量】

１．抗癫痫

（１）成人：口服，最初剂量为１００～２００ｍｇ，每日１次或２次，然后逐步增加至最佳剂量为止（常为２００ｍｇ，每日２～３次）。对某些患者，所需剂量可达到每日１６００ｍｇ或２０００ｍｇ。

（２）儿童：口服，每千克体重剂量为１０～２０ｍｇ。４岁或４岁以下儿童推荐开始剂量为每日２０～６０ｍｇ，然后每隔１日增加２０～６０ｍｇ。超过４岁的儿童开始剂量为每日１００ｍｇ，然后每周增加１００ｍｇ。

２．治疗躁狂症和预防躁狂抑郁症口服，每日４００～１６００ｍｇ，通常剂量为４００～６００ｍｇ，分２～３次服用。对急性躁狂症，剂量应适当地迅速递增。至于预防躁狂抑郁失调，剂量应逐步增加，以确保得到最佳耐受性。

３．治疗外周神经痛口服，初始剂量为２００～４００ｍｇ／ｄ，然后再逐步增加至疼痛消失为止（通常是每次２００ｍｇ，３～４次／ｄ），此后再逐步减少到最低的可维持疗效的水平。对老年患者，推荐初始剂量为１００ｍｇ／次，每日２次。

【不良反应】

１．神经系统常见的不良反应有头晕、共济失调、嗜睡和疲劳。

２．因刺激抗利尿激素分泌引起水潴留和低钠血症，发生率为１０％～１５％。

３．较少见的不良反应有变态反应、Ｓｔｅｖｅｎｓ－Ｊｏｈｎｓｏｎ综合征或中毒性表皮坏死松解症、皮疹、荨麻疹、瘙痒、儿童行为障碍、严重腹泻、红斑狼疮样综合征。

４．罕见腺体病、心律失常、骨髓抑制、中枢神经系统中毒、过敏性肝炎、低钙血症、肾脏中毒、周围神经炎、急性尿紫质病、栓塞性脉管炎、过敏性肺炎、急性间歇性卟啉病、甲状腺功能减退。偶见粒细胞减少、可逆性血小板减少、再生障碍性贫血、中毒性肝炎。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ、０．２ｇ。

【注意事项】

１．与三环类抗抑郁药有交叉过敏反应。

２．用药期间注意检查血常规、尿常规、肝功能、眼科、血药浓度。

３．一般疼痛不要用本品。

４．糖尿病患者可能引起尿糖增加，应注意。

５．癫痫患者不能突然撤药。

６．已用其他抗癫痫药的患者，本品用量应逐渐递增，治疗４周后可能需要增加剂量，避免自身诱导所致血药浓度下降。

７．出现肝中毒、骨髓抑制症状、心血管系统不良反应或皮疹时应停药。

８．用于特异性疼痛综合征止痛时，如果疼痛完全缓解，应逐渐减量至停药。

９．饭后服用可减少胃肠反应，漏服时应尽快补服，不可一次服双倍量，可一日内分次补足。

１０．酒精中毒、心脏损害、冠心病、糖尿病、青光眼、对其他药物有血液反应史、肝病、抗利尿激素分泌异常或其他内分泌紊乱、尿潴留、肾病等情况下慎用。

【药物相互作用】

１．可诱导肝药酶活性，如与对乙酰氨基酚、香豆素类抗凝药、碳酸酐酶抑制药、氯磺丙脲、氯贝丁酯、去氨加压素、赖氨升压素、垂体后叶素、含雌激素的避孕药、环孢素、洋地黄类、雌激素、左甲状腺素、奎尼丁、多西环素等合用，可加速自身及上述药物的代谢，影响上述药物的浓度。

２．红霉素与醋竹桃霉素及右丙氧芬可抑制本品的代谢，引起后者血药浓度的升高，出现毒性反应。

３．氟哌啶醇、洛沙平、马普替林、噻吨类或三环类抗抑郁药可增强本品对中枢神经的抑制，降低惊厥阈，从而降低抗惊厥药的疗效，需调整本品用量以控制癫痫发作。

４．锂剂可以降低卡马西平的抗利尿作用。

５．本品应避免与单胺氧化酶抑制药合用。在服用前，停服单胺氧化酶抑制药至少两周，若临床情况允许可停服单胺氧化酶抑制药更长。

６．本品可以降低诺米芬辛的吸收并加快其消除。

７．苯巴比妥和苯妥英可加速本品的代谢，使其ｔ１／２降至９～１０ｈ。

扑米酮Ｐｒｉｍｉｄｏｎｅ

其他名称：去氧苯巴比妥，美速林（Ｍｙｓｏｌｉｎｅ）。【药代动力学】口服胃肠道吸收较快，３～４ｈ血药浓度达峰值。ｔ１／２为１０～１５ｈ。血浆蛋白结合率约为２０％。分布广泛，Ｖｄ一般为０．６Ｌ／ｋｇ。由肝脏代谢为活性产物苯乙基二酰胺和苯巴比妥。成人被吸收的扑米酮１５％～２５％转化为苯巴比妥，服药一周后血药浓度达稳态，血浆有效浓度为１０～２０ｇ／ｍＬ。由肾脏排泄。可通过胎盘并分泌入乳汁。

【作用与用途】用于癫痫强直阵挛性发作、单纯部分性发作和复杂部分性发作的单药或联合用药治疗，也用于特发性震颤和老年性震颤的治疗。

【用法与用量】口服：①成人常用量：５０ｍｇ开始，睡前服用，３ｄ后改为２次／ｄ，一周后改为３次／ｄ，第１０日开始改为２５０ｍｇ，３次／ｄ，总量不超过每日１．５ｇ；维持量一般为２５０ｍｇ，３次／ｄ。②小儿常用量：８岁以下，每日睡前服５０ｍｇ；３ｄ后增加为每次５０ｍｇ，２次／ｄ；一周后改为１００ｍｇ，２次／ｄ；１０ｄ后根据情况可以增加至１２５～２５０ｍｇ，３次／ｄ；或每日按体重１０～２５ｍｇ／ｋｇ分次服用。８岁以上同成人。

【不良反应】

１．患者不能耐受或服用过量可产生视力改变、复视、眼球震颤、共济失调、反应迟钝、情感障碍、精神错乱、呼吸短促。

２．少见的有儿童和老人行为异常的兴奋或不安等反常反应。

３．偶见有过敏反应、粒细胞减少、再生障碍性贫血、红细胞发育不良、巨细胞贫血。

４．发生手脚不灵活或引起行走不稳、关节挛缩、眩晕、嗜睡。少数患者出现性功能减退、头痛、食欲不振、疲劳感、恶心或呕吐，但继续服用往往会减轻或消失。

５．可出现中毒性表皮坏死松解。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ、２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．肝肾功能不全者，有血卟啉病者，有哮喘、肺气肿或其他可能加重呼吸困难或气道不畅等呼吸系统疾患者慎用，可引起轻微脑功能障碍的病情加重的情况下慎用。

２．对巴比妥类过敏者对本品也可能过敏。

３．可能对诊断产生干扰，如血清胆红素可能降低，酚妥拉明试验可出现假阳性，如需做此试验需停药至少２４ｈ，最好停药４８～７２ｈ。

４．个体间血药浓度差异很大，用药须个体化。

５．停药时用量应递减，防止重新发作。

６．治疗期间需按时服药，发现漏服应尽快补服，但距下次给药前１ｈ内则不必补服，勿一次服用双倍量。

７．用药期间应注意检查血细胞计数，定期测定扑米酮及其代谢产物苯巴比妥的血药浓度。

８．本品不宜与苯巴比妥合用。

【药物相互作用】

１．饮酒或与全麻药、具有中枢神经抑制作用的药物、注射用硫酸镁合用时可增加中枢神经活动或呼吸的抑制，用量需调整。

２．与抗凝药、皮质激素、洋地黄、地高辛、盐酸多西环素或三环类抗抑郁药合用时，由于苯巴比妥对肝药酶的诱导作用，使这些药物代谢增快而疗效降低。

３．与单胺氧化酶抑制药合用时，由于本品代谢抑制可能出现中毒。

４．本品可减低维生素Ｂ１２的肠道吸收，增加维生素Ｃ由肾排出，由于肝药酶的正诱导，可使维生素Ｄ代谢加快。

５．与垂体后叶素合用，有增加心律失常或冠脉供血不足的危险。

６．与卡马西平合用，由于两者相互的肝药酶正诱导作用而导致疗效降低，应测定血药浓度。

７．与其他抗癫痫药合用，由于代谢的变化引起癫痫发作形式改变，需及时调整用量。

８．与丙戊酸钠合用，本品血药浓度增加，同时丙戊酸ｔ１／２缩短，应调整用量，避免引起中毒。

９．与苯妥英钠合用时本品代谢加快。

１０．与避孕药合用时可致避孕失败。

丙戊酸钠ＳｏｄｉｕｍＶａｌｐｒｏａｔｅ

其他名称：二丙基乙酸钠，德巴金。

【药代动力学】口服胃肠吸收迅速而完全，１～４ｈ血药浓度达峰值，生物利用度近１００％，有效血药浓度为５０～１００μｇ／ｍＬ。血药浓度约为５０μｇ／ｍＬ时的血浆蛋白结合率约为９４％。随着血药浓度增高，游离部分增加，从而增加进入脑组织的梯度，ｔ１／２为７～１０ｈ。主要分布在细胞外液和肝、肾、肠和脑组织等。大部分由肝脏代谢，主要由肾排出，少量随粪便排出及呼出。能通过胎盘屏障，能分泌入乳汁。静脉给药时，生物利用度接近１００％，ｔ１／２为１５～１７ｈ。

【作用与用途】主要用于单纯或复杂失神发作、肌阵挛发作、大发作的单药或合并用药治疗，有时对复杂部分性发作也有一定疗效。

【用法与用量】

１．口服①成人常用量，每日按１５ｍｇ／ｋｇ或每日６００～１２００ｍｇ，分２～３次服。开始时按５～１０ｍｇ／ｋｇ，一周后递增，至能控制发作为止。当每日用量超过２５０ｍｇ时，应分次服用，以减少胃肠刺激。每日最大量为按体重不超过３０ｍｇ／ｋｇ或每日１．８～２．４ｇ。②小儿常用量，按体重计与成人相同，也可每日２０～３０ｍｇ／ｋｇ，分２～３次服用或每日１５ｍｇ／ｋｇ，按需每隔一周增加５～１０ｍｇ／ｋｇ，至有效或不能耐受为止。

２．静脉给药用于临时替代时，以１５ｍｇ／ｋｇ剂量缓慢静脉注射，超过５ｍｉｎ；然后以１ｍｇ／（ｋｇ·ｈ）的速度静脉滴注，使血浆丙戊酸浓度达到７５ｍｇ／Ｌ，并根据临床情况调整静脉滴注速度。一旦停止静脉滴注，需要立刻口服给药。

【不良反应】

１．治疗早期常出现头昏、恶心、呕吐、嗜睡、乏力、食欲增加或减少等反应，一般可自行消失。

２．可引起月经周期改变。

３．较少见短暂的脱发、头痛、过敏、手颤、多梦、不安和急躁。

４．长期服用偶见胰腺炎及急性重型肝炎。

５．可使血小板减少引起紫癜、出血和出血时间延长，应定期检查血常规。

６．对肝功能可能有损害，服用２个月要检查肝功能。

７．偶见走路不稳、视力模糊、眼胀眼花、耳鸣、乳房增大。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。胶囊剂：２００ｍｇ、２５０ｍｇ。肠溶片剂：２５０ｍｇ、５００ｍｇ。缓释片剂：５００ｍｇ。糖浆剂：２００ｍｇ（５ｍＬ）、５００ｍｇ（５ｍＬ）。注射液：４００ｍｇ。

【注意事项】

１．用药期间避免饮酒，饮酒可加重镇静作用。

２．停药时应逐渐减量，以防再次出现发作；取代其他抗惊厥药物时，本品应逐渐增加用量，而被取代药应逐渐减少用量。

３．外科手术或其他急症治疗时应考虑可能遇到的中枢神经抑制药效增强。

４．用药前和用药期间应定期做血常规和肝肾功能检查。

５．对诊断有干扰，尿酮试验可出现假阳性，甲状腺功能试验可能受影响。

６．可使乳酸脱氢酶、丙氨酸氨基转移酶、门冬氨酸氨基转移酶轻度升高，并提示无症状性肝脏中毒；血清胆红素可能升高，提示潜在的严重肝脏中毒。

【药物相互作用】

１．饮酒可加重本品的镇静作用。

２．全麻药或中枢神经抑制药与丙戊酸钠合用，前者的临床效应可更明显。

３．与抗凝药如华法林、肝素等，以及溶栓药合用，出血的危险性增加。

４．与阿司匹林或双嘧达莫合用，可由于减少血小板凝聚而延长出血时间。

５．与苯巴比妥类合用，后者的代谢减慢，血药浓度上升，因而增加镇静作用而导致嗜睡。

６．与扑米酮合用也可引起后者血药浓度升高，导致中毒，必要时需减少扑米酮的用量。

７．曾有报道与氯硝西泮合用治疗失神发作时少数病例反而诱发失神状态。

８．与苯妥英合用时，与蛋白结合的竞争可使两者的血药浓度发生改变，由于苯妥英浓度变化较大，需经常测定，但是否需要调整剂量应视临床情况与血药浓度而定。

９．与卡马西平合用，由于肝药酶的诱导而致药物代谢加速，可使二者的血药浓度和ｔ１／２降低，故须监测血药浓度以决定是否需要调整用量。

１０．与对肝脏有毒性的药物合用有潜在肝脏中毒的危险。

１１．与氟哌啶醇、洛沙平、马普替林、单胺氧化酶抑制药、吩噻嗪类、噻吨类和三环类抗抑郁药合用可以增加中枢神经系统的抑制，降低惊厥阈和丙戊酸的效应，须及时调整用量以控制发作。

乙琥胺Ｅｔｈｏｓｕｘｉｍｉｄｅ

【药代动力学】本品在胃肠道内吸收快而完全。分布到除脂肪外的各组织，可通过血－脑脊液屏障进入脑脊液。蛋白结合不显著。成人一次口服７５０ｍｇ，２～４ｈ血药浓度可达１５ｍｇ／Ｌ，３～７ｈ作用达高峰，约持续２４ｈ，血药治疗浓度为４０～１００ｍｇ／Ｌ。在肝内代谢，代谢产物无抗癫痫作用。成年人ｔ１／２为５０～６０ｈ，小儿ｔ１／２为３０～３６ｈ。由肾脏排泄，１０％～２０％为原药，其余均为代谢产物。可通过胎盘屏障，并可分泌至乳汁。

【作用与用途】常用于癫痫失神发作。

【用法与用量】口服：①成人，开始时０．２５ｇ／次，２次／ｄ，４～７ｄ后再增加０．２５ｇ，直到控制发作，总量可达每日１．５ｇ。②小儿，６岁以下每日０．２５ｇ，４～７ｄ后可再增加０．２５ｇ，直到控制发作，总量可达每日１ｇ，分次服用。６岁以上小儿用量与成人同。多数小儿常用有效量为每日按体重２０ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】

１．较少见的不良反应有行为或精神状态的改变、皮疹、发痒、咽痛、发热伴粒细胞减少、红斑狼疮样淋巴结肿胀、血小板减少而致出血或瘀斑。

２．持续出现需注意的不良反应较常见的有食欲减退、呃逆、恶心或呕吐、胃部不适。

３．腹胀、腹泻、眩晕、头痛、嗜睡、幻觉。

４．个别病例出现白细胞减少、再生障碍性贫血、肝肾损害、荨麻疹、红斑狼疮样过敏反应。

５．少见不良反应有运动障碍、人格改变、皮疹、红斑狼疮。

【制剂与规格】胶囊剂：２５０ｍｇ。糖浆剂：５ｇ（１００ｍＬ）。

【禁忌】

１．对琥珀酰亚胺类药物如甲琥胺及苯琥胺可有交叉过敏反应。

２．有贫血、肝功能损害和严重肾功能不全时，用药应慎重考虑。

【药物相互作用】

１．与氟哌啶醇合用可改变癫痫发作的形式和频率，需调整本品的药用量，氟哌啶醇的血药浓度也可因而显著下降。

２．与三环抗抑郁药及吩噻嗪类和噻吨类抗抑郁药合用，可降低抗惊厥效应，需调整用量。

３．本品能使诺米芬新的吸收减少、消除增多。

４．与其他抗惊厥药的相互作用不显著，偶有认为可能使苯妥英的血药浓度有所增加。

５．与卡马西平合用时，两者的代谢可能都加快而血药浓度降低。

６．本品与碱性药物合用时，可使排泄减慢，使血药浓度增高；反之，与酸性药物合用时则可加速排泄，降低疗效。

７．加用丙戊酸类药后本品血浓度增高，ｔ１／２延长。

８．与异烟肼合用后，本品血清药浓度增高。

丙戊酰胺Ｖａｌｐｒｏｍｉｄｅ

其他名称：丙缬草酰胺，二丙基乙酰胺，癫健安（Ｄｅｐａｍｉｄｅ）。【药代动力学】口服本品吸收较缓，作用时间较长，血浓度波动范围较小，ｔｍａｘ为５～１２ｈ，有效血药浓度为５０～１００ｍｇ／Ｌ。生物利用度为８０％～１００％。血浆蛋白结合率为８０％～９４％。随着血药浓度增高，游离部分增加，从而增加进入脑组织的梯度。本品主要以降解产物丙戊酸的形式分布在细胞外液和肝、肾、小肠及脑组织中，大部分由肝脏代谢，由肾排出，尿中也排出１％～３％的药物原形。少量随粪便和呼气排出，能通过胎盘屏障，并可由乳汁分泌。

【作用与用途】用于预防和治疗各种类型的癫痫。

【用法与用量】口服：成人每次２００～４００ｍｇ，３次／ｄ。儿童每日１０～３０ｍｇ／ｋｇ，分３次服用。

【不良反应】同丙戊酸钠。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ、０．１５ｇ、０．２ｇ。

【注意事项】同丙戊酸钠。

【药物相互作用】同丙戊酸钠。

加巴喷丁Ｇａｂａｐｅｎｔｉｎ

其他名称：诺立汀（Ｎｅｕｒｏｎｔｉｎ），迭力。

【药代动力学】本品的生物利用度与剂量不成正比，当剂量增加时，生物利用度下降。食物对加巴喷丁的吸收速度和程度只有轻微的影响。大部分不与血浆蛋白结合。静脉注射后的Ｖｄ为（５８±６）Ｌ。癫痫患者脑脊液中本品的稳态谷浓度大约为相应血浆浓度的２０％。主要以原形通过肾脏排泄，在人体内的代谢不明显。ｔ１／２为５～７ｈ。本品的消除速率常数、血浆清除和肾清除与肌酐清除率成正比。可以通过血液透析从血浆中清除。

【作用与用途】用于成人和１２岁以上儿童癫痫伴或不伴继发性全身发作的部分性发作的辅助治疗，也可用于３～１２岁儿童癫痫部分性发作的辅助治疗；也用于治疗所有神经性疼痛疾病，包括糖尿病性神经病、疱疹后神经痛、脊髓损伤痛、幻肢痛和神经性背痛等。

【用法与用量】口服：３次／ｄ，从初始低剂量逐渐递增至有效剂量。１２岁以上患者在给药第１日可采用１次／ｄ，每次０．３ｇ，第２日为２次／ｄ，每次０．３ｇ；第３日为３次／ｄ，每次０．３ｇ，之后维持此剂量服用。用药剂量最大可增至每日１．８ｇ。３～１２岁的儿科患者初始剂量应该为每日１０～１５ｍｇ／ｋｇ，３次／ｄ，约３ｄ达到有效浓度。５岁以上的患者本品的有效剂量为每日２５～３５ｍｇ／ｋｇ，３次／ｄ。３～４岁的儿童患者的有效剂量是每日４０ｍｇ／ｋｇ，３次／ｄ，如有必要，剂量可增为每日５０ｍｇ／ｋｇ，长期临床研究表明剂量增加到每日５０ｍｇ／ｋｇ耐受性良好。两次服药之间的间隔时间最长不能超过１２ｈ。为减少头晕、嗜睡等不良反应的发生，第１日用药可在睡前服用。

【不良反应】

１．最常见的不良反应是嗜睡、疲劳、眩晕、头痛、恶心、呕吐、体重增加、紧张、失眠、共济失调、眼球震颤、感觉异常及畏食。

２．偶见衰弱、视觉障碍、震颤、关节脱臼、异常思维、健忘、口干、抑郁及情绪化倾向。

３．偶见消化不良、便秘、腹痛、尿失禁、食欲增加、鼻炎、咽炎、咳嗽、肌痛、背痛、面部和肢端或全身水肿、勃起功能下降、牙齿异常、牙龈炎、瘙痒症、白细胞减少症、骨折、血管扩张及高血压。

４．在１２岁以下儿童的临床试验中观察到攻击性行为、情绪不稳定、多动、病毒感染、发热等反应。

【制剂与规格】片剂或胶囊剂：０．１ｇ、０．３ｇ。

【注意事项】

１．撤药促使癫痫发作及出现癫痫持续状态。

２．有潜在的致癌作用。

３．可出现突然的和不能解释的死亡。

４．糖尿病患者需经常监测血糖。

５．肾功能不全的患者，服用本品必须减量。

６．如出现胰腺炎的临床症状，应立即停用本品。对慢性胰腺炎的患者，尚无充分的使用加巴喷丁的经验。

７．本品可降低反应速度，使驾驶能力、操纵复杂机械的能力和在暴露环境中工作的能力受到损害。

【药物的相互作用】

１．本品很少代谢，也不干扰其他合用的抗癫痫药物的代谢。

２．与西咪替丁合用可能会改变肌酐的肾排泄。

３．与避孕药联合给药时，炔诺酮的峰浓度升高１３％，这一相互作用没有重要的临床意义。

４．抗酸药如氢氧化铝可降低本品的生物利用度，建议本品在氢氧化铝服用后至少２ｈ服用。

５．本品不能流经被丙磺舒阻断的肾小管路径。

左乙拉西坦Ｌｅｖｅｔｉｒａｃｅｔａｍ

其他名称：开浦兰（Ｋｅｐｐｒａ）。

【药代动力学】本品极易溶解，具有高度渗透性，呈线性代谢，其血药浓度可以根据口服剂量进行预测，没有必要进行血药浓度监控。成人及儿童患者的唾液和血药浓度显示有显著的相关性。本品及其代谢产物均不易与血浆蛋白结合。Ｖｄ为０．５～０．７Ｌ／ｋｇ，接近人体水容积。成人ｔ１／２为６～８ｈ。平均体内总清除率为０．９６ｍＬ／（ｍｉｎ·ｋｇ）。老年患者本品的ｔ１／２大约延长４０％，这与肾脏功能下降有关。儿童（４～１２岁）单剂量给药（２０ｍｇ／ｋｇ）的ｔ１／２为６ｈ，其表观清除率约比成人高３０％。婴儿和幼儿单剂量给予１０％口服溶液量（２０ｍｇ／ｋｇ）后吸收迅速，给药１ｈ后血药浓度达峰。主要从尿液中（９５％）排泄。

【作用与用途】用于成人及４岁以上儿童癫痫患者部分性发作的加用或单用治疗。

【用法与用量】口服：不受进食影响。成人（＞１８岁）和青少年（１２～１７岁）（体重≥５０ｋｇ者）起始治疗剂量为每次５００ｍｇ，２次／ｄ。根据临床效果及耐受性，每日剂量可增加至每次１５００ｍｇ，２次／ｄ。４～１１岁的儿童（体重≤５０ｋｇ者）起始治疗剂量是１０ｍｇ／ｋｇ，２次／ｄ。根据临床效果及耐受性，剂量可以增加至３０ｍｇ／ｋｇ，２次／ｄ。

【不良反应】

１．全身反应常见乏力。

２．神经系统不适常见嗜睡、健忘、共济失调、惊厥、头晕、头痛、运动过度、震颤。

３．精神心理变化常见易激动、抑郁、情绪不稳、敌意、失眠、神经质、人格改变、思维异常。

４．消化道不适常见腹泻、消化不良、恶心、呕吐。

５．代谢和营养障碍常见食欲减退。同时服用托吡酯时，食欲减退的危险性增加。

６．耳及迷路系统不适常见眩晕。

７．眼部不适常见复视。

８．呼吸系统不适常见咳嗽增加。

９．皮肤和皮下组织异常变化常见皮疹。

【制剂与规格】片剂：２５０ｍｇ、５００ｍｇ。

【注意事项】

１．如需停止服用本品，建议逐渐停药。

２．一些患者加用左乙拉西坦治疗有效，可以停止原合并应用的抗癫痫药物。

３．对于肝功能损害的患者，应先行检查肝功能，然后进行调整。

４．服用此药物，不推荐驾驶汽车或者操纵机械。

【药物相互作用】

１．本品不影响丙戊酸在体外对葡萄糖苷酶的作用。

２．本品血浆蛋白结合率低，不易产生因与其他药物竞争蛋白结合位点所致的临床显著性相互作用。

３．本品不影响其他抗癫痫药物（卡马西平、加巴喷丁、拉莫三嗪、苯巴比妥、苯妥英、去氧苯巴比妥和丙戊酸钠）的血药浓度。这些常用的抗癫痫药物也不影响本品药代动力学特性。

４．本品不影响口服避孕药、地高辛、华法林的药代动力学特性。

５．目前无本品合并丙磺舒用药的研究，本品合并应用其他主动分泌药物对药效的影响尚不明确。

奥卡西平Ｏｘｃａｒｂａｚｅｐｉｎｅ

其他名称：曲莱（Ｔｒｉｌｅｐｔａｌ）。

【药代动力学】口服本品６００ｍｇ后，平均Ｃｍａｘ为３１．５μｍｏｌ／Ｌ，相应的ｔｍａｘ为５ｈＶｄ为４９Ｌ。在２～３ｄ达到稳态血药浓度。每日服用本品３００～。２４００ｍｇ，血浆浓度和剂量之间呈线性关系。肝脏中细胞酶能够迅速地将其转化为１０－羟基代谢物（ＭＨＤ）发挥作用，ＭＨＤ进一步通过与葡萄糖醛酸结合而代谢。本品主要以代谢物的形式从尿液中排出，少量通过粪便排出。从血清中消除迅速，ｔ１／２为１．３～２．３ｈ。

【作用与用途】本品适用于治疗原发性全面性强直阵挛发作和有或不伴有继发性全面性发作的部分性发作。本品适用于成年人和５岁及５岁以上儿童。

【用法与用量】口服：①成人单药及联合治疗：起始剂量可以为一日６００ｍｇ（每日８～１０ｍｇ／ｋｇ），分两次给药。每隔１周增加一次剂量，每次增加剂量不超过６００ｍｇ。每日维持剂量在６００～２４００ｍｇ之间，绝大多数患者每日９００ｍｇ即有效果。②５岁和５岁以上的儿童：在单药和联合用药过程中，起始的治疗剂量为（每日８～１０ｍｇ／ｋｇ），分为２次给药。联合治疗中，大约平均每日３０ｍｇ／ｋｇ的维持剂量就能获得成功的治疗效果。可以每隔１周增加剂量，每次增量不要超过每日１０ｍｇ／ｋｇ，最大剂量为每日４６ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】

１．全身疲劳、无力、血管神经性水肿、多器官过敏。

２．中枢神经系统轻微头晕、头痛、嗜睡、不安、记忆力受损、淡漠、共济失调、注意力集中受损、定向力障碍、抑郁、情绪易变、眼球震颤、震颤。

３．皮肤痤疮、脱发、皮疹、荨麻疹、严重的过敏反应，包括Ｓｔｅｖｅｎｓ－Ｊｏｈｎｓｏｎ综合征、系统性红斑狼疮。

４．感觉器官复视、眩晕、视觉障碍。

５．心血管系统心律失常。

６．胃肠道恶心、呕吐、便秘、腹泻、腹痛。

７．血液系统白细胞减少症。

８．肝脏氨基转移酶或碱性磷酸酶水平升高、肝炎。

９．代谢和营养障碍特殊临床情况下的低钠血症，特别易发生于老年人。

１０．在特殊临床情况下，在使用本品治疗过程中，会发生抗利尿激素分泌失调综合征（ＳＩＡＤＨ）。

【制剂与规格】片剂：１５０ｍｇ、３００ｍｇ、６００ｍｇ。

【注意事项】

１．对卡马西平过敏的患者，使用本品可能发生过敏反应。过敏反应也可以发生在对卡马西平没有过敏史的患者。

２．同时使用能降低血钠水平的药物的低钠血症患者或者使用非甾体抗炎药治疗的患者，在开始用本品前应该测定血清钠水平，使用过程中也需监测血清钠水平。测定血清钠水平可以作为实验室监测常规指标的一部分。

３．心力衰竭患者应定期进行体重监测，以确定是否有液体潴留。如果已明确有低钠血症，则应限制液体的摄入。对有心脏传导疾病的患者，应该小心地监测。

４．有关肝炎的病例报道非常罕见，如果肝功能有损害，应考虑终止本品的治疗。

５．本品的肝药酶诱导能力低于卡马西平，同时使用的其他抗癫痫药的剂量应该降低。

６．本品能够产生眩晕和嗜睡，导致反应能力受损。因此，驾驶车辆和操纵机械时，应该特别小心。

【药物相互作用】

１．本品及其活性代谢物ＭＨＤ抑制了ＣＹＰ２Ｃ１９，如果在服用大剂量本品的同时也服用了需经过ＣＹＰ２Ｃ１９代谢的药物（如苯巴比妥、苯妥英钠），需要降低同时服用的这些药物的剂量。

２．本品和ＭＨＤ对ＣＹＰ３Ａ４、ＣＹＰ３Ａ５有诱导作用。ＣＹＰ３Ａ４、ＣＹＰ３Ａ５与二氢吡啶类的钙拮抗药、口服避孕药和某些抗癫痫药的代谢有关，故能导致这些药物血清浓度的降低，可能需要增加这些药物的剂量。

３．本品和ＭＨＤ对ＣＹＰ２Ｂ的同工酶和ＣＹＰ３Ａ４亚群有微弱的诱导作用，是否对其他的ＣＹＰ同工酶也有诱导能力现在还不十分清楚。

４．与苯妥英钠联合使用时，如本品的剂量超过１２００ｍｇ／ｄ，就需要降低苯妥英钠的剂量。

拉莫三嗪Ｌａｍｏｔｒｉｇｉｎｅ

其他名称：利必通（Ｌａｍｉｃｔａｌ）。

【药代动力学】本品在肠道内吸收迅速、完全，没有明显的首关代谢。口服给药后约２．５ｈ达到血浆峰浓度。血浆蛋白结合率约为５５％，Ｖｄ为０．９２～１．２２Ｌ／ｋｇ。稳态清除率为（３９±１４）ｍＬ／ｍｉｎ。主要代谢为葡萄糖醛酸结合物，然后经尿及粪便排出。ｔ１／２是２４～３５ｈ。本品的ｔ１／２明显受到合用药物的影响，当与酶诱导剂如卡马西平和苯妥英合用时，平均ｔ１／２缩短到１４ｈ左右；当与丙戊酸钠合用时，平均ｔ１／２增加到近７０ｈ。

【作用与用途】用于治疗癫痫。１２岁以上儿童及成人单药治疗简单部分性发作、复杂部分性发作、继发性全身强直阵挛性发作、原发性全身强直阵挛性发作。目前暂不推荐对１２以下儿童采用单药治疗。两岁以上儿童及成人用添加疗法治疗简单部分性发作、复杂部分性发作、继发性全身强直阵挛性发作、原发性全身强直阵挛性发作。本品也可用于治疗Ｌｅｎｎｏｘ－Ｇａｓｔａｕｔ综合征。

【用法与用量】口服：①单药治疗剂量，成人及１２岁以上儿童的初始剂量是２５ｍｇ，１次／ｄ，连服两周；随后用５０ｍｇ，１次／ｄ，连服两周。此后，每隔１～２周增加剂量，最大增加量为５０～１００ｍｇ，直至达到最佳疗效。通常达到最佳疗效的维持剂量为１００～２００ｍｇ／ｄ，每日１次或分２次给药。但有些患者每日需服用５００ｍｇ拉莫三嗪才能达到预期疗效。②添加疗法的剂量，成人及１２岁以上儿童合用丙戊酸钠的患者本品的初始剂量为２５ｍｇ，隔日服用，连服两周；随后两周，１次／ｄ，每次２５ｍｇ。此后，应每隔１～２周增加剂量，最大增加量为２５～５０ｍｇ，直至达到最佳的疗效。通常达到最佳疗效的维持量为每日１００～２００ｍｇ，１次或分２次服用。

【不良反应】

１．皮疹，包括Ｓｔｅｖｅｎｓ－Ｊｏｈｎｓｏｎ综合征和中毒性表皮坏死松解症。发生皮疹总的危险性与本品的初始剂量太高和随后增加的剂量超过推荐剂量或同时应用丙戊酸钠有关。

２．不良反应的报道包括头痛、疲倦、皮疹、恶心、头晕、嗜睡和失眠。其他的不良反应包括复视、视力模糊、结膜炎、头昏、嗜睡、头痛、疲倦、胃肠道紊乱、激惹、攻击行为、共济失调、焦虑、精神混乱和幻觉；白细胞减少、贫血、血小板减少症、全血细胞减少症及非常罕见的再生障碍性贫血和粒细胞缺乏症。曾有运动紊乱如抽搐、不安、共济失调、眼球震颤和震颤的报道。服用本品加重帕金森病的症状，个别有锥体外系作用和舞蹈样手足徐动症的报道。

３．曾有肝药酶升高的报告，罕有肝功能异常（包括肝功能衰竭）。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．当与其他抗癫痫药合用时，本品的剂量应该在两周内逐渐减少至停药。

２．在拉莫三嗪添加疗法的临床试验期间，曾罕见伴癫痫持续状态的快速、进行性疾病，如横纹肌溶解、多器官失调和弥散性血管内凝血，随后出现死亡。

３．长期治疗时就有可能干扰叶酸的代谢。

４．肾衰竭患者应慎用。

５．严重肝功能受损患者应谨慎用药。

【药物相互作用】

１．诱导肝药物代谢酶的抗癫痫药（如苯妥英、卡马西平、苯巴比妥和扑痫酮）会增强本品的代谢，因而需增加使用剂量。

２．丙戊酸钠与本品竞争肝药酶，可降低本品的代谢，使本品的平均ｔ１／２增加近两倍。

托吡酯Ｔｏｐｉｒａｍａｔｅ

其他名称：妥泰（Ｔｏｐａｍａｘ）。

【药代动力学】本品的药代动力学呈线性，主要经肾清除，ｔ１／２长，蛋白结合率低，无活性代谢物。口服后吸收迅速、完全。口服本品１００ｍｇ后可在２３ｈ后达到平均血浆峰浓度（１．５ｍｇ／Ｌ）。血浆蛋白结合率为１３％～１７％。血浆清除率为２０～３０ｍＬ／ｍｉｎ。本品血浆浓度的个体差异很小，因此可预测其药代动力学。４～８ｄ达到稳态血浆浓度，平均血浆ｔ１／２约为２１ｈ。口服本品１００～４００ｍｇ／次，２次／ｄ，同时服用苯妥英或卡马西平，则血浆浓度随剂量增加而相应增高。

【适应证】本品用于成人及２～１６岁儿童癫痫部分性发作的加用治疗。

【用法与用量】口服：成人作为加用治疗，推荐本品日总量为４００ｍｇ／ｄ，分２次服用。２００ｍｇ／ｄ的疗效，低于４００ｍｇ／ｄ的疗效。推荐剂量从５０ｍｇ／ｄ开始，每周增加５０ｍｇ／ｄ，逐渐调整到有效剂量。尚未进行日剂量大于１６００ｍｇ的研究。２～１６岁儿童患者作为加用治疗，推荐本品日总量为每日５～９ｍｇ／ｋｇ，分２次服用。剂量调整应在第１周从２５ｍｇ开始。然后每间隔１或２周加量每日１～３ｍｇ／ｋｇ（分２次给药）直到达到最佳的临床反应。剂量调整应根据临床结果进行指导。

【不良反应】成人患者不良反应有嗜睡、头晕、共济失调、疲乏、言语障碍、精神运动迟缓、视觉异常、记忆困难、意识紊乱、感觉异常、复视、厌食、眼球震颤、恶心、体重减轻、集中注意力困难、抑郁、腹痛、无力和情绪障碍。儿童患者不良反应有嗜睡、厌食、疲乏、神经质、损伤、人格障碍、集中注意力困难、攻击行为、体重减轻、步态异常、情绪障碍、共济失调、唾液增多、恶心、记忆障碍、多动症、头晕、语言及相关障碍和感觉异常。

【制剂与规格】片剂：１５ｍｇ、２５ｍｇ、５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．应逐渐停药以使发作频率增加的可能性减至最低。

２．伴有中度或重度肾功能损害的患者达到稳态血浆浓度的时间延长。

３．服用本品时应保持足够的饮水量，减少肾结石发生的风险，减少与发热有关的不良事件。

４．肝功能受损的患者应慎用本品。

５．可能出现假性近视和继发性闭角型青光眼综合征。

６．伴有高氯血症的非阴离子间隙的代谢性酸中毒可能与使用本品治疗有关。儿童慢性代谢性酸中毒可影响生长发育。

【药物相互作用】

１．与其他抗癫痫药物加用治疗时，除在极少数患者中发现本品与苯妥英合用时可导致苯妥英血浆浓度增高外，本品对其他药物的稳态血浆浓度无影响。

２．苯妥英和卡马西平可降低本品的血浆浓度。丙戊酸的加用或停用不会产生临床上明显的本品血浆浓度的改变。

３．服用地高辛治疗的患者加用或停用本品时，都应注意监测地高辛的血清浓度。同时口服避孕药仍然存在避孕药效力降低的可能性。单独使用本品或氢氯噻嗪后，血钾浓度有所降低，其降低程度大于两药物合用造成的血钾降低程度。建议本品不要与乙醇或其他中枢神经抑制剂同服。当本品与匹格列酮合用时，应注意对患者糖尿病病情的适当控制。与其他易引起肾结石的药物同时使用时，可能会增加肾结石的风险。

第三节 抗惊厥药

惊厥是由各种原因引起的中枢神经过度兴奋的一种症状，表现为全身骨骼肌不自主地强烈收缩。常见于小儿高热、破伤风、癫痫大发作、子痫和中枢兴奋药中毒等。常用抗惊厥药有巴比妥类、水合氯醛和地西泮等，已于镇静催眠药一节中讨论。本节只介绍硫酸镁。

硫酸镁ＭａｇｎｅｓｉｕｍＳｕｌｆａｔｅ

其他名称：泻盐。

【药代动力学】肌内注射后２０ｍｉｎ起效，静脉注射几乎立即起作用。作用持续３０ｍｉｎ，治疗先兆子痫和子痫有效血镁浓度为２～３．５ｍｍｏｌ／Ｌ，治疗早产的有效血镁浓度为２．１～２．９ｍｍｏｌ／Ｌ，个体差异较大。肌内注射和静脉注射，药物均由肾脏排出，排出的速度与血镁浓度和肾小球滤过率相关。

【作用与用途】常用于妊娠期高血压。降低血压，治疗先兆子痫和子痫，也用于治疗早产。

【用法与用量】

１．治疗中重度妊娠期高血压、先兆子痫和子痫首次剂量为２．５～４ｇ，用２５％葡萄糖注射液２０ｍＬ稀释后，５ｍｉｎ内缓慢静脉注射，以后每小时１～２ｇ静脉滴注维持。

２．治疗早产与妊娠期高血压用药剂量和方法同上，直到宫缩停止后２ｈ，以后口服β受体激动药维持。

３．治疗小儿惊厥肌内注射或静脉用药，每次０．１～０．１５ｇ／ｋｇ，以５％～１０％葡萄糖注射液将本品稀释成１％溶液，静脉滴注或稀释成５％溶液，缓慢静脉注射。一般儿科仅用肌内注射或静脉用药。

【不良反应】

１．静脉注射硫酸镁常引起潮红、出汗、口干等症状；快速静脉注射时可引起恶心、呕吐、心慌、头晕，个别出现眼球震颤，减慢注射速度症状可消失。

２．肾功能不全，用药剂量大，可发生血镁积聚，血镁浓度达５ｍｍｏｌ／Ｌ时，可出现肌肉兴奋性受抑制，感觉反应迟钝，膝腱反射消失，呼吸开始受抑制；血镁浓度达６ｍｍｏｌ／Ｌ时可发生呼吸停止和心律失常，心脏传导阻滞，浓度进一步升高，可使心脏停搏。

３．连续使用硫酸镁可引起便秘，部分患者可出现麻痹性肠梗阻。

４．极少数患者血钙降低，再现低钙血症。

５．镁离子可自由透过胎盘，造成新生儿高镁血症，表现为肌张力低、吸吮力差、不活跃、哭声不响亮等，少数有呼吸抑制现象。

６．少数孕妇出现肺水肿。

【制剂与规格】注射液：１ｇ（１０ｍＬ）、２．５ｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．应用硫酸镁注射液前须查肾功能，如肾功能不全应慎用，用药量应减少。

２．有心肌损害、心脏传导阻滞时应慎用或不用。

３．每次用药前和用药过程中，定时做膝腱反射检查，测定呼吸次数，观察排尿量，抽血查血镁浓度。

４．用药过程中突然出现胸闷、胸痛、呼吸急促，应及时听诊，必要时做胸部Ｘ线摄片，以便及早发现肺水肿。

５．如出现急性镁中毒现象，可用钙剂静脉注射解救，常用的为１０％葡萄糖酸钙注射液１０ｍＬ缓慢注射。

６．保胎治疗时，不宜与β受体激动药合用。

７．孕妇慎用，哺乳期妇女禁用。

８．老年患者尤其年龄在６０岁以上者慎用本品。

【药物相互作用】与硫酸镁有配伍禁忌的药物有硫酸多黏菌素Ｂ、硫酸链霉素、葡萄糖酸钙、盐酸多巴酚丁胺、盐酸普鲁卡因、四环素、青霉素和萘夫西林。

第四节 抗震颤麻痹药

震颤麻痹（又称帕金森病）患者因黑质有病变，多巴胺合成减少，使纹状体内多巴胺含量降低，造成黑质－纹状体通路多巴胺能神经功能减弱，而胆碱能神经功能相对占优势。故理论上可补充脑内多巴胺及用胆碱受体阻断药进行治疗。

抗震颤麻痹药分为拟多巴胺药和胆碱受体阻断药两大类。拟多巴胺类又包括多巴胺前体药、多巴胺受体激动剂、左旋多巴增效药、儿茶酚胺氧位甲基转移酶抑制剂等，这几类药物的共同特点是增加中枢神经系统内多巴胺的含量。

一、拟多巴胺类

（一）多巴胺前体药

左旋多巴Ｌｅｖｏｄｏｐａ

其他名称：左多巴，思利巴。

【药代动力学】左旋多巴为体内合成多巴胺的前体物质，本身并无药理活性，通过血－脑脊液屏障进入中枢，经多巴脱羧酶作用转化成多巴胺而发挥药理作用。口服后由小肠吸收。空腹服后１～２ｈ血药浓度达峰值。广泛分布于体内各组织，仅１％进入中枢转化成多巴胺而发挥作用，其余大部分均在脑外代谢脱羧成多巴胺，故起效缓慢。胃排空延迟、胃酸酸度高及高蛋白饮食均降低其生物利用度，延缓其吸收。ｔ１／２为１～３ｈ。如用外周多巴脱羧酶抑制剂，可减少左旋多巴的用量，使之进入脑内的量增多，并可减少外周多巴胺引起的不良反应。口服后８０％于２４ｈ内降解成多巴胺代谢物，主要为高香草酸及二羟苯乙酸，由肾脏排泄，有些代谢物可使尿液变红色。可通过乳汁分泌。

【作用与用途】可增加脑内多巴胺及去甲肾上腺素等神经递质，还可提高大脑对氨的耐受性，改善中枢功能。用于帕金森病及帕金森综合征，还可用于治疗肝性脑病。

【用法与用量】口服：开始一次２５０ｍｇ，２～４次／ｄ，饭后服用。以后视患者耐受情况，每隔３～７ｄ增加一次剂量，增加范围为每日１２５～７５０ｍｇ，直至最理想的疗效为止。每日最大量为６ｇ，分４～６次服用。

【不良反应】常见的不良反应有厌食，恶心，呕吐，直立性低血压，手足、躯体和舌的不自主运动，精神错乱及抑郁症，排尿困难，症状波动，重者出现“开－关”现象。较少见的不良反应有高血压、心律失常、溶血性贫血。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】不良反应主要是由于外周产生的多巴胺过多引起。

１．可诱发心律失常，用药期间注意复查心电图。

２．可加重尿潴留。

３．骨质疏松患者及老年人，用本品治疗有效者，应缓慢恢复正常的活动，以减少引起骨折的危险。老人对本品耐受性降低，故用量应减少。

４．高血压患者、肝肾功能障碍者及５岁以下儿童慎用。

５．对多巴胺过敏者，有严重精神疾病、严重呼吸系统疾病、严重心律失常、心力衰竭、青光眼、消化性溃疡、惊厥史者，孕妇及哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】

１．与非选择性单胺氧化酶抑制药合用可致急性肾上腺危象。

２．与罂粟碱或维生素Ｂ６合用可降低本品的药效。

３．与乙酰螺旋霉素合用可显著降低本品的血药浓度，使本品的药效减弱。

４．与利血平合用可抑制本品的作用，应避免合用。

５．与抗抑郁药合用，因为两者互相拮抗，应避免合用。

６．与甲基多巴合用可增加本品的不良反应，并使甲基多巴的抗高血压作用增强。

（二）多巴胺受体激动药

通过多巴胺受体激动药来延缓左旋多巴的使用，可以减少多巴胺能神经元的损害，选择性地作用于多巴胺受体，在纹状体的作用时间较左旋多巴的作用时间长。多巴胺受体激动药包括麦角衍生物如溴隐亭、培高利特、吡贝地尔等，直接作用于突触后多巴胺受体。

吡贝地尔Ｐｉｒｉｂｅｄｉｌ

其他名称：哌利必地，双哌嘧啶，泰舒达。

【药代动力学】口服后经胃肠道吸收迅速，口服１ｈ后达最大浓度。血浆清除为双相，ｔ１／２α为１．７ｈ；ｔ１／２β为６．９ｈ。代谢过程剧烈，产生两种代谢产物：羟化衍生物和双羟化衍生物。本品蛋白结合率低，有６８％经尿液排出，２５％随胆汁排出。

【作用与用途】本品为多巴胺受体激动剂，可有效刺激中脑黑质及大脑皮质和大脑边缘叶的多巴胺受体，产生有效的多巴胺效应。本品主要用于治疗帕金森病（原发性震颤麻痹）及其综合征、外周循环障碍，以及老年人慢性病理性认知障碍、感觉神经系统的辅助治疗。

【用法与用量】药片应于进餐结束时吞服，不要咀嚼。从小剂量开始，逐渐增加。帕金森病的治疗：作为单一用药，１５０～２５０ｍｇ，分３～５次服用。作为多巴胺治疗的补充：每日５０～１５０ｍｇ（每２５０ｍｇ左旋多巴大约需５０ｍｇ吡贝地尔）。剂量必须逐渐增加，每３日增加５０ｍｇ。

【不良反应】

１．可引起轻微的恶心、呕吐、胀气，可在剂量个体化调整后消失，偶可见肝功能损害。

２．极少个体日间出现过度的昏睡和突然进入睡眠状态，也可出现精神紊乱如抑郁或躁狂，比较罕见。这些症状可在停药后消失。

３．直立性低血压或血压不稳非常少见。

４．由于本品含有胭脂红，有可能引起过敏反应。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ。缓释片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．曾经出现过昏睡或突然入睡的患者不可驾驶车辆或操作机械。

２．由于包含蔗糖成分，对于果糖不耐受、葡萄糖或半乳糖吸收不良或蔗糖－异麦芽糖酶不足的患者不宜使用本品。

３．不建议孕妇和哺乳期妇女使用。

４．对本品中任何成分过敏者，心血管性休克、心肌梗死急性期患者禁用。

【药物相互作用】

１．多巴胺能激动剂和精神安定类药品（不包括氯氮平）之间存在拮抗作用，服用安定药物出现锥体外系症状时，患者不应使用多巴胺能激动剂治疗，而应当使用抗胆碱药物。如果正在使用多巴胺能激动剂的患者必须要使用精神安定类药品，多巴胺能激动剂必须逐渐减少用量直到完全停药。

２．多巴胺能激动剂和精神安定类药品之间存在着拮抗作用，应使用没有锥体外系作用的止吐药品。

罗匹尼罗Ｒｏｐｉｎｉｒｏｌｅ

其他名称：Ｒｅｑｕｉｐ。

【药代动力学】口服吸收迅速，口服后１～２ｈ血药浓度达峰。其绝对生物利用度为５５％。进食对吸收无影响，清除率为４７Ｌ／ｈ，ｔ１／２约为６ｈ。在治疗剂量１～８ｍｇ、每日３次范围内，表现为线性代谢动力学，服药２ｄ后达到稳态血药浓度。全身广泛分布，Ｖｄ为７．５Ｌ／ｋｇ。其中４０％与血浆蛋白结合，在全血与血浆中的比值为１１∶１。进一步在肝脏代谢为非活性物质，Ｎ－去丙基化代谢产物为罗匹尼罗的主要代谢产物。８８％经尿液排出体外，只有低于１０％以原形经尿排出。

【作用与用途】本品是非麦角碱类多巴胺受体激动剂，对多巴胺Ｄ２受体有高度选择性。用于帕金森病的治疗（尤其是早期帕金森）及左旋多巴治疗患者出现的“开－关”波动；中至重度原发性多动腿综合征。

【用法与用量】口服：先从低剂量开始逐渐增加到治疗量，起始量每次０．２５ｍｇ，分３次服用，然后根据每个患者的反应逐渐增加剂量，维持剂量为每日３～９ｇ。

【不良反应】本品不良反应与外周多巴胺活性有关。

１．心血管系统常见下肢悬垂性水肿，可见直立性低血压，偶伴心动过缓。

２．精神神经系统可见嗜睡、头晕、失眠及精神运动障碍，骤然停药及减少用量时可引起精神错乱。

３．胃肠道常有恶心、呕吐、消化不良及便秘、腹痛、口干、咽干。

４．代谢或内分泌常见出汗量增加。

５．运动系统少见关节炎加重、肌痛。

６．呼吸系统常见上呼吸道感染。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｍｇ、０．５ｍｇ、１ｍｇ、２ｍｇ、４ｍｇ。

【注意事项】

１．用药１年后有嗜睡表现，但并没有过度昏睡的先兆，如果患者在白天日常活动中出现明显的困倦和嗜睡，应该停用。

２．早期帕金森病患者和进展期帕金森病患者治疗过程中都会出现昏厥，有时还伴有心动过缓。

３．多巴胺激动剂可能影响血压调节，从而导致直立性低血压，且剂量越高作用越明显。

４．本品可加重左旋多巴的不良反应，使已有的运动障碍更加严重。

５．轻度至中度的肾功能损伤无须调整剂量，合并严重肝肾功能损伤的患者应慎用本品。

６．在撤药、突然减量或改变治疗时会发生类似恶性神经综合征。

７．一些患者使用麦角碱类多巴胺制剂后出现腹膜后纤维化、肺部浸润、胸腔积液和胸膜增厚。

８．孕妇及哺乳期妇女慎用。

９．老年人罗匹尼罗的清除率降低，但因本品为剂量累加给药，逐渐加量，直到疗效满意而不出现不良反应为止，故无须调整剂量。

１０．对本品过敏者禁用。

【药物相互作用】

１．体外研究发现ＣＹＰ１Ａ２是本品代谢过程中起主要作用的酶，服用了ＣＹＰ１Ａ２的作用底物或抑制剂就会改变本品的清除率，因此停止或使用ＣＹＰ１Ａ２强效抑制剂时应相应调整本品的剂量。

２．联用卡比多巴和左旋多巴并不会改变本品的药代动力学。口服本品和左旋多巴可以使左旋多巴的稳态血药浓度增加。

３．联用地高辛并不改变地高辛的药代动力学。

４．联用氨茶碱不改变本品的药代动力学。此外，本品也不会改变氨茶碱的药代动力学。

培高利特Ｐｅｒｇｏｌｉｄｅ

其他名称：倍高利特，硫丙麦角林，普果立得，协良行。

【药代动力学】口服后吸收迅速，ｔｍａｘ为１～２ｈ，９６ｈ后血浆内尚可发现该药。吸收后约９０％与血浆蛋白结合。约一半经肾排出，约４０％经粪排出，５％左右经乳汁排泄。

【作用与用途】本品为一典型的中枢神经突触后多巴胺受体Ｄ１、Ｄ２激动剂，作用强，时间久，降低脑内多巴胺代谢转化，能明显抑制腺垂体释放催乳素。为复方左旋多巴制剂的协同药物。适用于：帕金森病及帕金森综合征患者应用复方左旋多巴制剂疗效减退或出现运动功能障碍，如“开－关”现象等，也可用于早期联合治疗高催乳素血症。

【用量与用法】口服从小剂量开始，每日０．０５ｍｇ，连用２ｄ，然后每间隔３ｄ，每日增加０．１～０．１５ｍｇ，可连用１２ｄ，而后每日增加０．２５ｍｇ（间隔３ｄ）直至效果满意。平均剂量为每日３ｍｇ。

【不良反应】

１．药物过量的表现有恶心、呕吐、精神错乱、血压下降和中枢神经系统兴奋。

２．常见不良反应有全身疼痛、腹痛、恶心、消化不良；不自主运动、幻觉、嗜睡；鼻炎、呼吸困难；复视；直立性低血压、房性期前收缩和窦性心律失常、疲倦、意识模糊等。连续应用不良反应可减轻，必要时减量或停药。

３．个别患者口服本品后，曾发生精神症状、直立性低血压、窦性心动过速伴房性期前收缩。

【制剂与规格】片剂：０．０５ｍｇ。

【注意事项】

１．严重心脏病及既往有精神病史的患者，使用高剂量时宜慎重，孕妇和哺乳妇女慎用。

２．对本品或其他麦角类衍生物过敏者禁忌使用。

【药物相互作用】

１．多巴胺受体拮抗剂，如精神安定药（吩噻嗪类、丁酰苯类、硫杂蒽类）可降低本品的作用。

２．与降压药合用应调节降压药剂量。

溴隐亭Ｂｒｏｍｏｃｒｉｐｔｉｎｅ

其他名称：溴麦角隐亭，佰莫亭。

【药代动力学】口服吸收快，１～３ｈ达到血浆峰浓度，ｔ１／２为０．２～０．５ｈ。服药后１～２ｈ即发挥降低催乳素作用，５～１０ｈ达最大效应，并维持８～１２ｈ。血浆蛋白结合率为９６％。药物主要在肝脏代谢，活性成分的清除是双相的，ｔ１／２β约１５ｈ。原形药及代谢物经肝脏及肾排泄。在肝功能损害的患者中，其清除可能会减慢，血药浓度可能会升高，必要时需调整剂量。

【作用与用途】本品为多肽类麦角生物碱，选择性地激动多巴胺受体。一般剂量时激动Ｄ２受体，发挥抗震颤麻痹作用；小剂量时激动突触前膜Ｄ３受体，使多巴胺释放减少。用于治疗帕金森病，对僵直、少动的重症患者效果明显，与左旋多巴合用还能明显减少左旋多巴引起的“开－关”现象和运动障碍；用于各种原因所引起的催乳素过高引起的闭经及溢乳；抑制生理性泌乳及催乳素过高引起的经前期综合征；治疗肢端肥大症及女性不孕；治疗Ｈｕｎｔｉｎｇｔｏｎ舞蹈病；治疗男性性功能减退，对男性乳腺发育、阳痿、精液不足等有一定疗效；治疗可卡因戒断综合征。

【用法与用量】口服：应在用餐中服用，开始每次０．６２５ｍｇ，每日１～２次，每３～７ｄ加０．６２５ｍｇ；或２．５ｍｇ／ｄ，每周加２．５ｍｇ，直至７．５～３０ｍｇ／ｄ，至最佳疗效的最小剂量为止。

【不良反应】

１．常见的不良反应主要有恶心、呕吐、厌食、便秘、腹痛；头痛、眩晕、疲倦和直立性低血压；多动症、运动障碍和精神症状，发生率达６８％。

２．少见的不良反应有口干、视力模糊、复视、胃肠道出血、烦躁、记忆力减退、性格异常、红斑性肢痛症、雷诺病、心律失常等，多发生于治疗初期和高剂量时。

３．长期大剂量应用可出现肺及胸膜纤维化，多见于老年人和吸烟患者。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ。

【注意事项】

１．如与左旋多巴合用可提高疗效，但应用本品１０ｍｇ，须减少左旋多巴的剂量１２．５％。

２．用于治疗闭经及泌乳，可产生短期疗效，不宜长期使用。

３．不得与降压药、吩噻嗪类及Ｈ２受体拮抗剂合用。

４．对本品任何成分或其他麦角碱过敏者，有不满意的高血压、妊娠期高血压、分娩后及产褥期高血压状态者，有冠心病及其他严重的心血管疾病者，有严重精神障碍的症状和（或）病史的患者，有脑血管意外、动脉阻塞性疾病、雷诺综合征、尼古丁成瘾病史者，严重肝功能障碍和脓毒症者及接受甲基麦角新碱或其他麦角碱治疗者禁用。

【药物相互作用】

１．本品经ＣＹＰ３Ａ代谢。与大环内酯类抗生素、唑类抗真菌药或细胞色素Ｐ４５０酶抑制剂合用，可提高溴隐亭的血药浓度。

２．已有报道与奥曲肽合用可提高本品的血药浓度，应避免与奥曲肽合用。

３．与甲基麦角新碱或其他麦角碱合用可能会增加不良反应发生的危险性，应避免合用。

４．乙醇可降低患者对本品的耐受性。

普拉克索Ｐｒａｍｉｐｅｘｏｌｅ

其他名称：森福罗。

【药代动力学】口服吸收迅速完全，绝对生物利用度高于９０％，最大血浆浓度在服药后１～３ｈ出现。与食物一起服用不会降低本品吸收的程度，但会降低其吸收速率。本品显示出线性动力学特点，患者间血浆水平差异很小。血浆蛋白结合度很低，Ｖｄ很大。以原形从肾脏排泄是本品的主要清除途径，粪便中的药物少于２％。肾脏清除率大约为４００ｍＬ／ｍｉｎ。年轻人和老年人的ｔ１／２从８ｈ至１２ｈ不等。

【作用与用途】本品被用来治疗特发性帕金森病的体征和症状，单独或与左旋多巴联用。

【用法与用量】口服：伴随或不伴随进食均可，３次／ｄ。

１．初始治疗起始剂量为每日０．３７５ｍｇ，然后每５～７ｄ增加１次剂量。如果患者可以耐受，应增加剂量以达到最大疗效。

如果需要进一步增加剂量，应该以周为单位，每周加量１次，每次日剂量增加０．７５ｍｇ，每日最大剂量为４．５ｍｇ。然而，应该注意的是，每日剂量高于１．５ｍｇ时，嗜睡发生率增加。

２．维持治疗个体剂量每日０．３７５～４．５ｍｇ，在本品加量和维持治疗阶段，建议根据患者的个体反应减少左旋多巴用量。

３．治疗中止突然中止多巴胺能治疗会导致非神经阻断性恶性综合征发生。因此，应该以每日减少０．７５ｍｇ的速度逐渐停止用药，直到日剂量降至０．７５ｍｇ。此后，应每日减少０．３７５ｍｇ。

【不良反应】直立性低血压、昏厥、心动过速及胸痛；困倦、嗜睡、头晕、睡眠、运动障碍加重、坐立不安；幻觉；外周性水肿、体重减轻；恶心、口干、便秘、消化不良、食欲减退；尿频、尿路感染、尿失禁；阳痿；腿痛性痉挛、关节炎样症状；视物模糊及其他视觉异常。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｍｇ、１ｍｇ。

【注意事项】

１．对类似的多巴胺受体激动剂过敏者，心血管疾病尤其是新近发生梗死者，痴呆症、精神障碍、运动障碍、横纹肌溶解症及纤维变性并发症者慎用。

２．服用本品的患者有可能出现嗜睡和（或）突然睡眠发作，要避免驾驶车辆或操作机械。

【药物相互作用】

１．与抗胆碱药相互作用的可能性很小。普拉克索与司来吉兰和左旋多巴没有药代动力学的相互作用。

２．西咪替丁可以使本品的肾脏清除率降低，与本品同时应用时，应考虑降低本品剂量。

３．与左旋多巴联用时，建议在增加本品的剂量时降低左旋多巴的剂量。

４．服用本品的同时要慎用其他镇静药物或乙醇。

５．应避免与抗抑郁药同时应用。

（三）左旋多巴增效药

司来吉兰Ｓｅｌｅｇｉｌｉｎｅ

其他名称：丙炔苯丙胺，司立吉林，盐酸司来吉兰，优麦克斯，金思平，思吉宁。

【药代动力学】口服后迅速由胃肠道吸收，易通过血－脑脊液屏障，完全代谢成Ｎ－去甲丙炔苯丙胺、１－甲基苯丙胺及１－苯丙胺。服用一剂盐酸司来吉兰片后，血清和尿中代谢物的ｔ１／２为：Ｎ－去甲丙炔苯丙胺２ｈ、１－甲基苯丙胺２０．５ｈ、１－苯丙胺１７．７ｈ。与血浆蛋白结合率为９４％。服药后０．５～２ｈ达到血清峰浓度，平均约３９ｈ排出体外。本品主要由肾脏排出，单剂口服本品１０ｍｇ后，４５％的上述三种代谢产物于４８ｈ内从尿中排出。

【作用与用途】本品为苯乙胺的左旋炔类衍生物，是一种选择性单胺氧化酶Ｂ（ＭＡＯ－Ｂ）不可逆性抑制药，可阻断多巴胺的代谢，抑制多巴胺的降解，也可抑制突触处多巴胺的再摄取而延长多巴胺的作用时间。适用于帕金森病。可单用于治疗早期帕金森病，也可与左旋多巴或与左旋多巴及外周多巴脱羧酶抑制剂合用。在与左旋多巴合用时，特别适用于治疗运动波动。

【用法与用量】口服：开始剂量为早晨５ｍｇ，可增至每日１０ｍｇ（早晨１次服用或分早、中２次服用）。若患者在合用左旋多巴制剂时显示类似左旋多巴的不良反应，左旋多巴剂量应减低。

【不良反应】

１．见口干、恶心、低血压、氨基转移酶暂时性增高等。

２．偶有焦虑、幻觉、运动障碍等。与左旋多巴合用时易出现上述现象。

３．少见疲乏、头昏、腹痛、出汗增加、心律失常、记忆障碍。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。胶囊剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．有不稳定高血压、心律失常、严重心绞痛或精神病及前列腺肥大伴排尿困难者服用本品需特别注意。

２．同时服用大剂量本品及食用大量高酪胺食品可能引发理论上的高血压，曾报道在本品治疗期中有短暂性氨基转移酶增高。

３．对本品过敏者，严重精神病、严重痴呆、迟发性异动症患者有消化性溃疡及病史者禁用。与左旋多巴合用时，对甲状腺功能亢进、肾上腺髓质的肿瘤、青光眼患者也应禁用。

【药物相互作用】

１．与金刚烷胺合用可引起心动过速。

２．与氯丙嗪合用其疗效降低。

３．与安定类药物等多巴胺受体拮抗剂作用相拮抗，两者不能合用。帕金森病患者需要使用精神安定类药物时，需逐渐减量本品用量直至停药。

甲磺酸雷沙吉兰ＲａｓａｇｉｌｉｎｅＭｅｓｙｌａｔｅ

【药代动力学】口服吸收迅速，０．５ｈ后达血药峰浓度，绝对生物利用度为３６％，食物不会影响本品的ｔｍａｘ。血浆蛋白结合率为６０％～７０％。几乎完全在肝中发生生物转化，代谢途径依赖细胞色素Ｐ４５０酶系，主要是ＣＹＰ１Ａ２。本品的代谢物主要通过尿液及粪便排泄。本品在剂量０．５～２ｍｇ范围内呈药代动力学线性关系，ｔ１／２为０．６～２ｈ。

【药物相互作用】

１．与其他单胺氧化酶抑制剂或哌替啶合用后有可能出现高血压危象。

２．与氟西汀合用时，停用氟西汀后至少５周可起用本品或停用本品至少１４ｄ后可起用氟西汀。

３．不能与三环类和四环类抗抑郁药合用。

【作用与用途】本品为不可逆性单胺氧化酶Ｂ选择性抑制剂，能增强多巴胺的传递信号，阻断脑多巴胺分解，同时，可升高纹状体内多巴胺细胞外水平，具有神经保护作用。用于单药治疗早期帕金森病和作为中、晚期帕金森病左旋多巴疗法的添加治疗。

【用法与用量】口服：１ｍｇ／ｄ或２ｍｇ／ｄ。

【不良反应】单一治疗中，发生率较高的不良反应有头痛、流感样症状、消化不良、关节痛、抑郁。关节炎、鼻炎、结膜炎、接触性皮炎、皮肤腺瘤、尿急等不良反应较为少见。在辅助治疗中，发生率较高的不良反应有腹痛、易跌倒、直立性低血压、便秘、关节痛、体重减少、运动障碍、皮疹。其余还有呕吐、厌食、口干、肌张力障碍、噩梦等。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ、２ｍｇ。

【注意事项】

１．不适用于严重肝功能不足者，轻度肝损害者使用本品时若肝损害发展为中度时应停用。

２．无１８岁以下人群的安全性及疗效研究。

３．用药期间注意黑色素瘤的发生。

４．轻度肝功能损害者、孕妇及哺乳期妇女、对本制剂中任一种成分过敏者、严重肝功能损害者及同时使用单胺氧化酶抑制药或哌替啶者禁用。

多巴丝肼

其他名称：苄丝肼多巴，复方苄丝肼，美多芭。

【药代动力学】口服后由小肠吸收。空腹服后左旋多巴１～２ｈ血药浓度达峰值，广泛分布于体内各种组织，１％进入中枢转化成多巴胺而发挥作用，其余大部分均在脑外代谢脱羧成多巴胺，故起效缓慢。ｔ１／２为１～３ｈ。口服后左旋多巴８０％于２４ｈ内降解成多巴胺代谢物，主要为高香草酸及二羟苯乙酸，由肾脏排泄，有些代谢物可使尿液变红色。原形排出体外约５％，可通过乳汁分泌。

【作用与用途】本品为复方制剂，含左旋多巴及苄丝肼，苄丝肼为外周脱羧酶抑制剂，仅抑制外周左旋多巴转化为多巴胺，使循环中左旋多巴含量增加５～１０倍，因而进入中枢的左旋多巴的量也增多。既可降低左旋多巴的外周性心血管系统的不良反应，又可减少左旋多巴的用量。用于帕金森病和帕金森综合征。

【用法与用量】口服：第１周，一次１２５ｍｇ，２次／ｄ；以后每隔１周，每日增加１２５ｍｇ，一般每日剂量不得超过１ｇ，分３～４次服用。维持剂量为一次２５０ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】

１．常见不良反应有恶心，呕吐，直立性低血压，头、面部、舌、上肢和身体上部的异常不随意运动，精神抑郁，排尿困难。

２．少见不良反应有高血压、心律失常、溶血性贫血。

３．常年使用本品，几乎都会发生运动不能或“开－关”现象。

【制剂与规格】胶囊剂：①１２５ｍｇ：左旋多巴１００ｍｇ和苄丝肼２５ｍｇ（相当于盐酸苄丝肼２８．５ｍｇ）；②２５０ｍｇ：左旋多巴２００ｍｇ和苄丝肼５０ｍｇ（相当于盐酸苄丝肼５７ｍｇ）。片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．糖尿病患者慎用。

２．用药期间需注意检查血常规和肝肾功能。

３．余同左旋多巴。

【药物相互作用】同左旋多巴。

卡比多巴Ｃａｒｂｉｄｏｐａ

其他名称：α－甲基多巴肼，卡别多巴，甲多巴肼，息宁。

【药代动力学】口服吸收４０％～７０％，血浆蛋白结合率约为３６％，可通过胎盘，可分泌至乳汁，在肝内代谢，５０％～６０％以原形或代谢产物从尿中排出。

【作用与用途】本品为外周脱羧酶抑制剂，不易进入中枢，仅抑制外周左旋多巴转化为多巴胺，使循环中左旋多巴含量增加，因而进入中枢的左旋多巴的量也增多，左旋多巴在脑内经多巴胺脱羧酶作用转化为多巴胺而发挥药理作用，改善帕金森病症状。与左旋多巴联合应用，用于帕金森病和帕金森综合征。

【用法与用量】口服：一次１０ｍｇ，３～４次／ｄ。每隔１～２ｄ逐渐增加每日剂量，每日最大剂量可达１００ｍｇ。

【不良反应】

１．消化系统恶心、呕吐、便秘。

２．心血管系统在加量的过程中可出现血压降低、心律失常及直立性低血压。

３．精神系统面部、舌、上肢和身体上部异常不随意运动，排尿困难，精神抑郁。

【剂量与规格】片剂：①２５０ｍｇ，含左旋多巴２００ｍｇ、卡比多巴５０ｍｇ；②１２５ｍｇ，含左旋多巴１００ｍｇ、卡比多巴２５ｍｇ。

【注意事项】同多巴丝肼。

（四）儿茶酚胺氧位甲基转移酶抑制药

托卡朋Ｔｏｌｃａｐｏｎｅ

其他名称：森得宁，答是美（Ｔａｓｍａｒ）。

【药代动力学】口服吸收迅速，其ｔｍａｘ约为２ｈ，绝对生物利用度约为６５％。在给予本品之前进食可降低相对生物利用度。ｔ１／２为２～３ｈ，无明显药物蓄积。其药代动力学在５０ｍｇ至４００ｍｇ剂量范围内呈线性，与血浆蛋白结合率高。几乎完全被代谢，在尿中仅发现很小量的原形。主要代谢途径是葡萄糖醛酸化，其药代动力学不受肾脏功能的影响。

【作用与用途】本品是一种选择性和可逆性的儿茶酚－Ｏ－甲基转移酶（ＣＯＭＴ）抑制剂，能导致大脑中更持久的多巴胺能激活。用于接受左旋多巴和卡比多巴联合治疗的原发性帕金森病的辅助治疗。

【用法与用量】口服：推荐剂量为１００ｍｇ，３次／ｄ。白天的第１剂应与左旋多巴制剂白天的第１剂同时服用，此后约间隔６ｈ和１２ｈ再服药，它可与左旋多巴／卡比多巴的常释和缓释剂型合用。患者每日左旋多巴剂量超过６００ｍｇ或在治疗开始前有中度或重度的运动障碍，需减少其每日左旋多巴剂量。

【不良反应】常见的不良反应有运动障碍、失眠、恶心、呕吐及肝损害。偶见直立性低血压。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．给予托卡朋片治疗的患者应注意肝功能。

２．注意增加直立性低血压的发生率。

３．在服药后６～１２周可能出现腹泻。

４．服用本品的患者可能出现幻觉。

５．患者会感觉与左旋多巴有关的不良反应加重。减少左旋多巴的剂量时，这些不良反应往往会减轻。

６．若停用本品，应考虑增加患者每日左旋多巴的剂量，防止发生神经抑制性恶性综合征。

７．本品及其代谢物呈黄色，可引起患者尿色无害性加深。

８．在服用托卡朋片期间，可能出现反应力下降，不要驾车或操作复杂机械。

９．孕期及哺乳期妇女慎用。

１０．尚无资料证明本品可用于儿科患者。

１１．老年患者用药参见用法用量。

１２．对托卡朋及本品中任何其他成分过敏者，肝脏疾病、严重肾功能损害患者，具有非创伤性横纹肌溶解病史的患者，在某些疾病状态下曾出现过高热和意识模糊的患者禁用。

１３．不应与非选择性单胺氧化酶抑制药合用。

１４．服用本品时，不应同时加用单胺氧化酶Ａ抑制药和单胺氧化酶Ｂ抑制药。

【药物相互作用】

１．与α－甲基多巴酚丁胺、阿扑吗啡和异丙肾上腺素合用时，应减低这些药物的剂量。

２．与左旋多巴、卡比多巴和地昔帕明（去甲丙米嗪）合用时，不良反应的发生频率稍有增加。因此，地昔帕明对正接受托卡朋和左旋多巴／卡比多巴的帕金森病患者时应慎用。

恩他卡朋Ｅｎｔａｃａｐｏｎｅ

其他名称：恩塔卡蓬，恩他卡本，珂丹（Ｃｏｍｔａｎ）。

【药代动力学】口服约１ｈ达到血药峰浓度。生物利用度为３５％。迅速分布于外周组织，ｔ１／２为３０ｍｉｎ。与血浆蛋白广泛结合。８０％～９０％经粪便排泄，１０％～２０％通过尿排泄，仅微量以原形在尿中出现。轻到中度肝功能不全患者的药物代谢减慢，吸收期和清除期本品的血浆浓度增加。肾功能不全不影响本品的药代动力学，但是对正在接受透析治疗的患者应考虑延长给药间隔。

【作用与用途】本品是一种可逆的ＣＯＭＴ抑制剂，能延长和增加左旋多巴的生物利用度，能提供一个更稳定的多巴胺能刺激，从而调节左旋多巴的药代动力学，延长血浆ｔ１／２，提供更多的持续的左旋多巴进入脑内。可作为标准药物左旋多巴／苄丝肼或左旋多巴／卡比多巴的辅助用药，用于治疗以上药物不能控制的帕金森病及剂末现象（症状波动）。

【用法与用量】口服：应与左旋多巴／苄丝肼或左旋多巴／卡比多巴同时服用，这些左旋多巴制剂的处方资料在与本品合并用药时同样适用。每次服用左旋多巴／多巴脱羧酶抑制剂时给予本品０．２ｇ，最大推荐剂量为一次０．２ｇ，每日１０次，即２ｇ本品。

【不良反应】

１．常见的不良反应有运动障碍、恶心和尿色异常、腹泻、帕金森症状加重、头晕、腹痛、失眠、口干、疲乏、幻觉、便秘、肌张力障碍、多汗、运动功能亢进、头痛、腿部痉挛、意识模糊、噩梦、跌倒、直立性低血压、眩晕和震颤。

２．本品可使尿液呈红色。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ。

【注意事项】

１．对正在腹泻的患者，推荐对其体重进行跟踪，以避免可能的体重过度减轻。

２．在驾驶和操作机械时应慎用。

３．本品不推荐孕妇使用，在用本品治疗期间不应哺乳。

４．没有儿童应用本品的临床经验。

５．对老年人不需要进行剂量调整。

６．本品不适用于嗜铬细胞瘤患者，因其有增加高血压危象的危险。

７．禁止与本品同时使用非选择性ＭＡＯ抑制剂。

８．已知对本品或任何其他组分过敏者、肝功能不全者，既往有恶性神经阻断药综合征和（或）非创伤性横纹肌溶解症病史的患者禁用。

【药物相互作用】

１．当左旋多巴／苄丝肼加用本品治疗时出现多巴胺能不良反应的可能性较大，会加重左旋多巴所致的直立性低血压。

２．多巴胺能不良反应在本品和多巴胺受体激动剂、司来吉兰或金刚烷胺合用时，较安慰剂与以上药物联用时更常见。

３．与左旋多巴合用，有个案报道会出现白天过度嗜睡。

（五）其他拟多巴胺类药

美金刚Ｍｅｍａｎｔｉｎｅ

其他名称：二甲金刚烷胺，美金刚胺，二甲金刚胺。

【药代动力学】本品的绝对生物利用度约为１００％，ｔｍａｘ为３～８ｈ，食物不影响本品的吸收。在１０～４０ｍｇ剂量范围内的药代动力学呈线性。血浆蛋白结合率为４５％。在人体内，约８０％以原形存在。平均８４％的本品在２０ｄ内排出体外，９９％以上经肾脏排泄。ｔ１／２为６０～１００ｈ。在肾功能正常或减退的老年患者中，肌酐清除率与总肾脏清除率显著相关。

【作用与用途】本品可直接激动多巴胺受体，亦促进多巴胺释放。用于帕金森综合征。

【用法与用量】口服：成人或１４岁以上青年，第１周每日１０ｍｇ，以后每日增加１０ｍｇ。维持量为每次１０ｍｇ，２～３次／ｄ，需要时还可增加剂量。１４岁以下小儿维持量为每日０．５～１ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】本品的不良反应总发生率与安慰剂水平相当，且所发生的不良反应通常为轻、中度。常见不良反应有幻觉、意识混乱、头晕、头痛和疲倦。少见的不良反应有焦虑、肌张力增高、呕吐、膀胱炎和性欲增加。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．口服后可出现轻微眩晕、不安、头重、口干等，同时饮酒不良反应加重。

２．肝功能不全者、意识混乱患者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

３．肾功能不全时减量。


二、胆碱受体阻断药

胆碱受体阻断药可阻断中枢胆碱受体，减弱纹状体中乙酰胆碱的作用。本类药物曾是沿用已久的抗震颤麻痹药，但自使用左旋多巴以来，它们已退居次要地位，其疗效不如左旋多巴。现适用于：①轻症患者；②不能耐受左旋多巴或禁用左旋多巴的患者；③与左旋多巴合用，可使５０％患者症状得到进一步改善；④治疗抗抑郁药引起的帕金森病有效。传统胆碱受体阻断药阿托品、东莨菪碱抗帕金森病有效，但外周抗胆碱作用引起的不良反应大，因此常用的是中枢性胆碱受体阻断药。

苯海索Ｂｅｎｚｈｅｘｏｌ

其他名称：三己芬迪，盐酸三己芬迪，安坦。

【药代动力学】服后吸收快而完全，可透过血－脑脊液屏障，口服１ｈ起效，作用持续６～１２ｈ。服用量的５６％随尿排出，肾功能不全时排泄减慢，有蓄积作用，并可从乳汁分泌。

【作用与用途】本品为中枢抗胆碱抗震颤麻痹药，能选择性阻断纹状体的胆碱能神经通路，而对外周作用较小，从而有利于恢复帕金森病患者脑内多巴胺和乙酰胆碱的平衡，改善患者的帕金森病症状。用于帕金森病和帕金森综合征，也可用于药物引起的锥体外系疾患。

【用法与用量】口服：①帕金森病、帕金森综合征，开始每日１～２ｍｇ，以后每３～５ｄ增加２ｍｇ，至疗效最好而又不出现不良反应为止，一般一日不超过１０ｍｇ，分３～４次服用，需长期服用。极量为一日２０ｍｇ。②药物诱发的锥体外系疾患，第１日２～４ｍｇ，分２～３次服用，以后视需要及耐受情况逐渐增加至５～１０ｍｇ。老年患者应酌情减量。

【不良反应】

１．心血管系统出现直立性低血压、心悸。

２．消化系统出现口干、恶心、呕吐、尿潴留、便秘等。

３．神经系统出现嗜睡、抑郁、记忆力下降、幻觉、意识混乱及心理和生理依赖性。

４．少汗。

５．不自主的肌肉收缩痉挛、四肢末端麻木刺痛。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ。

【注意事项】青光眼患者、尿潴留患者、前列腺肥大患者、儿童、孕妇及哺乳期妇女慎用；老年人长期应用容易促发青光眼，应慎用；伴有动脉硬化者对常用量的抗震颤麻痹药容易出现精神错乱、定向障碍、焦虑、幻觉及精神病样症状，应慎用。

【药物相互作用】

１．与乙醇或其他中枢神经系统抑制药合用时可使中枢抑制作用加强。

２．与金刚烷胺、抗胆碱药、单胺氧化酶抑制药帕吉林及丙卡巴肼合用时可加强抗胆碱作用，并可发生麻痹性肠梗阻。

３．与单胺氧化酶抑制药合用可导致高血压。

４．与抗酸药或吸附性止泻药合用可减弱本品的效应。

５．与氯丙嗪合用时，后者代谢加快，可使其血药浓度降低。

６．与强心苷类合用可使后者在胃肠道停留时间延长，吸收增加，易中毒。

丙环定Ｐｒｃｏｙｃｌｉｄｉｎｅ

其他名称：卡马特灵，开马君，开麦特灵。

【药代动力学】口服生物利用度为７５％，作用可持续１～４ｈ。蛋白结合率高，Ｖｄ为１．１Ｌ／ｋｇ。本品有极微弱的首关代谢效应，可分泌入乳汁，极少量经肾脏排泄。总体清除率为６８ｍＬ／ｍｉｎ，母体化合物ｔ１／２为７．７～１１ｈ。

【作用与用途】本品的药理作用与苯海索相似，具有中枢抗胆碱作用，可直接松弛平滑肌，还有潜在的散瞳和抑制唾液分泌作用。用于抗帕金森病及药物引起的锥体外系综合征。

【用量与用法】口服：①帕金森病，开始每次２．５ｍｇ，３次／ｄ，饭后服。然后每次５ｍｇ，３次／ｄ，需要时睡前加５ｍｇ。每日总量为２０～３０ｍｇ。②药物引起的锥体外系综合征：开始每次２．５ｍｇ，３次／ｄ。以后视需要及耐受情况可每日增加２．５ｍｇ。

【不良反应】本品的不良反应与苯海索相似，可有头晕、视物模糊、瞳孔散大、口干、恶心等。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ、５ｍｇ。注射液：１０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．老年患者较敏感。

２．青光眼、心动过速、尿潴留患者禁用。

【药物相互作用】

１．与氟哌啶醇合用可增强抗胆碱作用。

２．本品可减少吩噻嗪类药物（如奋乃静、氯丙嗪、异丙嗪）的吸收，降低其血药浓度，从而降低其作用效果。合用时还可增加抗胆碱能效应（如口干、镇静、肠梗阻、体温过高等）。

３．与帕罗西汀合用，本品的血药浓度增加，抗胆碱作用增强。

４．本品可降低西沙必利的胃肠道动力作用，从而降低西沙必利的药效。

５．与普鲁卡因合用可影响房室传导。

三、其他运动障碍性疾病药

巴氯芬Ｂａｃｌｏｆｅｎ

其他名称：贝康芬，贝可芬，脊舒（Ｓｐｉｎａｘ），氯苯氨丁酸，氯苯氨酪酸，Ｌｉｏｒｅｓａｌ。

【药代动力学】本品为解痉药，单剂量口服１０ｍｇ、２０ｍｇ和３０ｍｇ，０．５～１．５ｈ后，其Ｃｍａｘ分别平均约为１８０ｍｇ／Ｌ、３４０ｍｇ／Ｌ和６５０ｍｇ／Ｌ，相应ＡＵＣ与剂量成比例增加。Ｖｄ为０．７Ｌ／ｋｇ。脑脊液中活性物质浓度约比血浆中的低。ｔ１／２平均为３～４ｈ。其血清蛋白结合率约为３０％。大部分以原形排出。在７２ｈ内，摄入量中约７５％经肾脏排出，其中代谢物约占５％。摄入量的其余部分，包括占５％的代谢物从粪便排出，主要代谢产物为β－（ｐ－氯苯）－γ－羟丁酸，无药理活性。

【作用与用途】本品为骨骼肌松弛药，作用机制尚不明确。用于缓解由以下疾病引起的骨骼肌痉挛：①多发性硬化、脊髓空洞症、脊髓肿瘤、横贯性脊髓炎、脊髓外伤和运动神经元病；②脑血管病、脑性瘫痪、脑膜炎、颅脑外伤。

【用法与用量】口服。

１．成人推荐初始剂量为５ｍｇ，３次／ｄ，每隔３ｄ增服５ｍｇ，直至所需剂量。对本品敏感的患者初始剂量应为每日５～１０ｍｇ，剂量递增应缓慢。常用剂量为每日３０～７５ｍｇ，根据病情可达每日１００～１２０ｍｇ。

２．儿童每日剂量为０．７５～２ｍｇ／ｋｇ体重。对１０岁以上儿童每日最大剂量可达２．５ｍｇ／ｋｇ体重。通常治疗开始时每次２．５ｍｇ，４次／ｄ。大约每隔３ｄ小心增加剂量，直至达到儿童个体需要量。推荐的每日维持治疗量如下：１２个月至２岁儿童１０～２０ｍｇ；２～６岁儿童２０～３０ｍｇ；６～１０岁儿童３０～６０ｍｇ（最大量为７０ｍｇ）。

【不良反应】主要见于治疗开始时、剂量增加过快、剂量过大的患者，一般为轻微的暂时性症状。有精神病史患者、伴脑血管病患者和老年患者不良反应可能较为严重。

１．中枢神经系统治疗开始时常出现日间镇静、嗜睡和恶心等不良反应，偶尔出现口干、呼吸抑制、头晕、无力、精神错乱、眩晕、呕吐、头痛和失眠。

２．神经精神病学的表现偶有或罕见报道有欣快、抑郁、感觉异常、肌痛、肌无力、共济失调、震颤、眼球震颤、幻觉、噩梦。上述症状常难以与疾病本身的表现相区别。可能会降低惊厥阈，并引起惊厥发作，癫痫患者尤应注意。

３．胃肠道偶有轻度的胃肠功能紊乱。

４．心血管系统偶尔会发生低血压、心功能降低。

５．泌尿生殖系统偶见或罕见排尿困难、尿频、遗尿。这些常难以与疾病本身的表现相区别。

６．其他罕见或个别病例有视力障碍、味觉障碍、多汗、皮疹、肝功能损害。某些患者对药物可显反常的反应而表现为痉挛状态加重。可能会出现肌张力过低，使患者更难以行走或照料自己，这种情况通常在调节剂量后可缓解（如减少日间剂量，可能的话增加夜间剂量）。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．溃疡病、肝肾功能不全者慎用。

２．本品具镇静作用，服药后驾车或操纵机械应注意。

３．停药前应逐渐减量，以防反跳现象。

４．对本品过敏者和癫痫、帕金森病、风湿性疾病引起的骨骼肌痉挛患者禁用。

５．妊娠前３个月禁用。哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】

１．乙醇和其他中枢神经系统抑制剂可增加本品的中枢抑制作用，本品与其他作用于中枢神经系统的药物或乙醇合用，可增加镇静作用。

２．与三环类抗抑郁药合用可加强巴氯芬的作用，引起明显肌张力过低。

３．与降压药合用可使血压下降作用加强，因此降压药的剂量应适当调整。

４．帕金森病患者，同时接受巴氯芬和左旋多巴加卡比多巴治疗，有报道引起精神错乱、幻想和激动不安。

二巯丁二酸ＤｉｍｅｒｃａｐｔｏｓｕｃｃｉｎｉｃＡｃｉｄ

【药代动力学】口服易吸收，ｔｍａｘ为３０ｍｉｎ，在血中约９５％与血浆蛋白结合，Ｖｄ较小，ｔ１／２为４８ｈ。主要分布在肾脏，其次依次为肺、肝、心、肠和脾等。铅中毒儿童服用后有肝肠循环，迅速以原形和代谢物经肾排出。经肾消除速度与血铅浓度呈正相关。铅中毒儿童和成年人及健康志愿者的肾清除率分别为每分钟１６．６ｍＬ／ｍ２、每分钟（２４．７±３．３）ｍＬ／ｍ２和每分钟７７．０ｍＬ／ｍ２。无蓄积性。

【作用与用途】本品为口服有效的重金属解毒药。分子中的两个活性巯基能夺取已与组织中酶系统结合的金属，形成稳定的水溶性螯合物由尿中排出，使含有巯基的酶恢复活性，解除重金属引起的中毒症状。用于解救铅、汞、砷、镍、铜等金属中毒，对铅中毒疗效较好。也可用于治疗肝豆状核变性。

【用法与用量】口服：成人一次０．５ｇ，３次／ｄ，连用３ｄ为１个疗程，停药４ｄ再用；或每次０．５ｇ，２次／ｄ，隔日服药，共１０ｄ，停药５ｄ再用。一般２～３个疗程即可。儿童每次口服１０ｍｇ／ｋｇ或３５０ｍｇ／ｍ２，３次／ｄ，连用５ｄ，然后改为２次／ｄ，连用２周，１９ｄ为１个疗程。

【不良反应】

１．成人和儿童的常见不良反应有恶心、呕吐、腹泻、食欲丧失、稀便等胃肠道反应。

２．偶见皮疹、血清氨基转移酶一过性升高。

３．偶见中性粒细胞减少。

【规格及制剂】片剂：０．５ｇ。

【注意事项】

１．治疗时应监测血铅浓度。可引起血铅反跳性升高，应反复用药。

２．肝病慎用，治疗时每周监测血氨基转移酶。

３．每周监测一次全部血细胞计数，如发现有中性粒细胞减少，应停药。

４．监测尿铅的排出。

５．对一些缺乏葡萄糖－６－磷酸脱氢酶和镰状细胞贫血儿童用本品治疗无效。

６．严重肝功能障碍者和孕妇禁用。

７．儿童肾小管易受铅损害，影响药物经肾排出，儿童应慎用或适当减少用量。

硫必利Ｔｉａｐｒｉｄｅ

其他名称：胺甲磺茴胺，泰普尔多，泰必乐。

【药代动力学】口服及肌内注射吸收迅速，用药１ｈ后血药浓度达到高峰，ｔ１／２为４ｈ。肌内注射ｔ１／２为３ｈ。在体内分布迅速，符合药代动力学的线性二室模型，每日３次给药后２４～４８ｈ血药浓度即达稳态。与血浆蛋白结合率很低。主要以原形随尿排出。

【作用与用途】本品属苯酰胺类抗抑郁药，对中脑边缘系统多巴胺能神经功能亢进有抑制作用，对纹状体多巴胺能神经运动障碍有拮抗作用，从而产生安定、镇静作用。其特点为对感觉运动方面神经系统疾病及精神运动行为障碍具有良效。本品可阻断疼痛冲动经脊髓丘脑束向网状结构的传导。本品的镇痛作用可能与丘脑对痛觉冲动整合作用有关。此外尚有镇吐作用。用于治疗舞蹈症、抽动秽语综合征及老年性精神运动障碍。亦可用于顽固性头痛、痛性痉挛、坐骨神经痛、关节疼痛及酒精中毒等。

【用法与用量】

１．口服①舞蹈症及抽动秽语综合征，开始每日１５０～３００ｍｇ，分３次服，渐增至每日３００～６００ｍｇ；待症状控制后２～３个月，酌减剂量。维持量每日１５０～３００ｍｇ。②老年性精神运动障碍和迟发性运动障碍，开始每日１００～２００ｍｇ，以后渐增至每日３００～６００ｍｇ，分次服用。③头痛、痛性痉挛、神经肌肉痛等，开始每日２００～４００ｍｇ，连服３～８ｄ。维持量为每次５０ｍｇ，每日３次。④慢性酒精中毒，一般每日口服１５０ｍｇ。

２．静脉注射或静脉滴注一次１００～２００ｍｇ，２～３次／ｄ。用量宜自小剂量逐渐递增。静脉注射应缓慢。静脉滴注时用５％葡萄糖注射液或生理盐水稀释。

【不良反应】较常见的是嗜睡、溢乳、闭经、消化道反应及头晕、乏力等。个别人可出现木僵、肌强直、心率加快、血压波动、出汗等综合征。长期使用容易导致抗药性和依赖性。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。注射液：１００ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．严重循环系统障碍、肝肾功能障碍、脱水、营养不良者慎用。

２．本品对孕妇及哺乳期妇女作用尚不明确，应慎用。

３．对７～１２岁的精神运动不稳定或抽动秽语综合征患儿采用口服给药，平均每次５０ｍｇ，１～２次／ｄ。对老年性精神运动障碍和迟发性运动障碍患者采用口服给药，开始１００～２００ｍｇ片／ｄ，以后渐增至３００～６００ｍｇ／ｄ，分次服用。

【药物相互作用】本品能增强中枢抑制药的作用，可与镇痛药、镇静催眠药、抗抑郁药、抗震颤麻痹药及抗癫痫药合用，但在治疗开始时，应减少合用中枢抑制药剂量。

四、其他

金刚烷胺Ａｍａｎｔａｄｉｎｅ

其他名称：金刚胺，三环癸胺，金刚烷。【药代动力学】口服吸收快而完全，２～４ｈ血药浓度达峰值，每日服药者在２～３ｄ可达稳态浓度。本品可通过胎盘屏障及血－脑脊液屏障。为１１～１５ｈ。口服后主要由肾脏排泄，９０％以上以原形经肾随尿排出，部分可被动重吸收，在酸性尿中排泄率增加，少量由乳汁排泄。总清除率为１６．５Ｌ／ｈ。老年人肾清除率下降。

【作用与用途】本品原为抗病毒药，其抗帕金森病机制主要是促进纹状体多巴胺的合成和释放，减少神经细胞对多巴胺的再摄取，并有抗乙酰胆碱作用，从而改善帕金森病患者的症状。用于帕金森病、帕金森综合征、药物诱发的锥体外系疾患，一氧化碳中毒引起的帕金森综合征及老年人合并有脑动脉硬化的帕金森综合征；也用于防治Ａ型流感病毒所引起的呼吸道感染。

【用法与用量】口服。

１．成人①帕金森病，一次１００ｍｇ，１～２次／ｄ，一日最大剂量为４００ｍｇ；②抗病毒，成人一次２００ｍｇ，１次／ｄ或一次１００ｍｇ，２次／ｄ。

２．儿童①１～９岁小儿按体重一次１．５～３ｍｇ／ｋｇ，３次／ｄ，或一次２．２～４．４ｍｇ／ｋｇ，２次／ｄ；②９～１２岁小儿，一次１００ｍｇ，２次／ｄ；③１２岁及１２岁以上，用量同成人。

【不良反应】

１．心血管系统眩晕、脑动脉硬化。长期应用出现足部及下肢肿胀、充血性心力衰竭。

２．神经系统疲劳、乏力、言语不清、不能控制的眼球运动及眩晕、失眠和神经质、抑郁、焦虑、幻觉、精神错乱、共济失调。

３．消化系统恶心、呕吐、厌食、口干、便秘。

４．血液系统少见白细胞减少、中性粒细胞减少。

５．皮肤紫红色网状斑点或青斑、皮疹。

６．眼视物模糊。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．有癫痫史、精神错乱、幻觉、充血性心力衰竭、肾功能不全、外周血管性水肿或直立性低血压的患者应在严密监护下使用。

２．治疗帕金森病时不可突然停药。

３．用药期间不宜驾驶车辆、操纵机械和高空作业。

４．每日最后一次服药时间应在下午４时前，以避免失眠。

５．孕妇和老年患者慎用。

６．对本品过敏者、哺乳期妇女及新生儿和１岁以下婴儿禁用。

【药物相互作用】

１．与乙醇合用使中枢抑制作用加强。

２．与其他抗震颤麻痹药、抗胆碱药、抗组胺药、吩噻嗪类或三环类抗抑郁药合用可使抗胆碱反应加强。

３．与中枢神经兴奋药合用可加强中枢神经的兴奋，严重者可引起惊厥或心律失常。

第五节 中枢神经系统兴奋药

中枢神经系统兴奋药物包括苏醒药、精神兴奋剂及大脑复健药等。

苏醒药常用的有尼可刹米、二甲弗林、洛贝林、戊四氮、乙胺硫脲（克脑迷）、细胞色素Ｃ等。这些药物作用时间一般较短，口服可吸收，主要经肝脏代谢。用于治疗疾病或药物引起的呼吸衰竭及中枢抑制。咖啡因、茶碱、可可碱等，它们的中枢兴奋作用一般较弱。精神兴奋剂有苯丙胺、哌醋甲酯、匹莫林等。大脑复健药有γ－氨基丁酸等。

本类药物的选择性作用与剂量有关，如使用剂量过大可引起惊厥、中枢神经抑制及昏迷，严重者可致死，而所引起的昏迷状态不能用中枢兴奋药解救。为防止用药过量引起中毒，一般应交替使用几种中枢兴奋药，严格控制剂量及用药间隔时间，并应密切观察病情，一旦出现烦躁不安，反射亢进，面部、肢体肌肉抽搐，应立即减量或停药，或改用其他药。

包括兴奋大脑皮质的药物、兴奋延髓的药物和兴奋脊髓的药物。

一、兴奋大脑皮质的药物

咖啡因Ｃａｆｆｅｉｎｅ

其他名称：三甲基黄嘌呤，咖啡碱。【药代动力学】口服易吸收。血药浓度随用量而异。代谢后经尿排出，１％～２％为原形。

【作用与用途】对中枢兴奋作用较弱。小剂量增强大脑皮质兴奋过程，振奋精神，减少疲劳。大剂量可兴奋延脑呼吸中枢及血管运动中枢，特别当这些中枢处于抑制状态时，作用更为显著。本品还可增加肾小球的血流量，减少肾小管的重吸收，有弱利尿作用。用途：①解救因急性感染、中毒、麻醉药、镇痛药中毒引起的呼吸、循环衰竭；②与溴化物合用，使大脑皮质的兴奋、抑制过程恢复平衡，用于神经症；③与阿司匹林制成复方制剂，用于一般性头痛，与麦角胺合用治疗偏头痛。

【用法与用量】

１．解救中枢抑制肌内注射或皮下注射安钠咖（苯甲酸钠咖啡因），每次０．２５～０．５０ｇ，依病情２～４ｈ后可重复注射。

２．调节大脑皮质活动口服咖溴合剂，每次１０～１５ｍＬ，３次／ｄ，饭后服。

【不良反应】

１．偶有过量服用，致恶心、头痛或失眠，长期过多服用可出现头痛、紧张、激动和焦虑。

２．过量表现为烦躁、恐惧、耳鸣、视物不清、肌束颤动、心率增快及期前收缩。

３．成人致死量为１０克。有死于肝性脑病的报道。

４．禁用于胃溃疡的患者。

【制剂与规格】片剂：３０ｍｇ。安钠咖注射液：每支含无水咖啡因０．１２ｇ和苯甲酸钠０．１３ｇ；含无水咖啡因０．２４ｇ和苯甲酸钠０．２６ｇ。咖溴合剂：２００ｍＬ中含安钠咖０．０５～２ｇ和溴化钠１～１０ｇ，该二药的分配比与用量视病情而定，用于抑郁型者咖啡因含量较多，用于兴奋型者溴化物含量较大。

【注意事项】

１．动物实验表明，本品可引起仔鼠先天性缺损，骨骼发育迟缓，因此孕妇慎服。

２．口服避孕药有可能减慢咖啡因的清除率。

３．异烟肼和甲丙氨酯可提高本品的脑组织内浓度达５５％，从而增加本品疗效。

哌甲酯Ｍｅｔｈｙｌｐｈｅｎｉｄａｔｅ

其他名称：哌醋甲酯，利他林，瑞他林（Ｒｉｔａｌｉｎ）。【药代动力学】口服吸收迅速，成人口服后６～８ｈ达到血浆浓度峰值，ｔ１／２约为３．５ｈ。在体内，主要通过去酯化作用代谢为无活性的α－苯基哌啶乙酸。９０％经尿排泄。

【作用与用途】本品为中枢神经兴奋剂，可阻断突触前神经元对去甲肾上腺素和多巴胺的再摄取，增加这些单胺物质释放至外神经元间隙。能提高精神活动，消除抑郁症状，对大脑皮质、皮质下中枢及呼吸中枢有轻度兴奋作用。用于注意缺陷多动障碍（儿童多动症、轻度脑功能失调）、发作性睡病，以及巴比妥类、水合氯醛等中枢抑制药过量引起的昏迷。

【用法与用量】口服：成人一次１０ｍｇ，２～３次／ｄ，饭前４５ｍｉｎ服用。６岁以上儿童一次５ｍｇ，２次／ｄ，早餐或午餐前服用；然后按需每周递增５～１０ｍｇ，一日不超过４０ｍｇ。

【不良反应】

１．常见不良反应有口干、瘙痒、发热、关节痛。

２．罕见不良反应有心绞痛、儿童长期使用有轻微的生长迟缓。

３．极罕见不良反应有活动过度、惊厥、肌肉痉挛、舞蹈症、抽动加重、抽动秽语综合征、中毒性精神病、一过性抑郁、脑动脉炎、肝性脑病、血小板减少性紫癜、剥脱性皮炎、多形红斑、贫血、与抗抑郁药物相关的恶性综合征。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品不可用于６岁以下儿童。

２．本品不建议用于治疗严重抑郁。

３．精神病患者服用本品可能使行为障碍和思维紊乱的症状加重。

４．对服用本品的患者应定期监测血压和心率，尤其是高血压患者。

５．本品应慎用于有药物依赖史或酒精依赖史的患者。

６．本品对于有癫痫病史的患者、无癫痫但脑电图不正常的患者及极少数的无癫痫病史且无脑电图异常的患者，可能降低其惊厥阈值。

７．已知对本品过敏者，青光眼患者，有明显焦虑、紧张和激越症状的患者，有家族史或诊断有抽动秽语综合征的患者，正在或１４ｄ内使用过单胺氧化酶抑制药的患者禁用。

【药物相互作用】

１．与抗癫痫药、抗凝药，以及保泰松合用可使血药浓度升高，出现毒性反应。

２．与抗高血压药及利尿性抗高血压药合用效应减弱。

３．与抗Ｍ胆碱药合用可增效。

４．与中枢兴奋药、肾上腺素受体激动药合用作用相加，可诱发紧张、激动、失眠，甚至惊厥或心律失常。

甲氯芬酯Ｍｅｃｌｏｆｅｎｏｘａｔｅ

其他名称：氯酯醒，遗尿丁，Ｌｕｃｉｄｒｉｌ。

【药代动力学】口服后经肠道吸收，肝脏代谢，并经肾脏排泄。

【作用与用途】本品能促进脑细胞的氧化还原代谢，增加对糖类的利用，对中枢抑制患者有兴奋作用。用于外伤性昏迷、酒精中毒、新生儿缺氧症、儿童遗尿症。

【用法与用量】

１．口服①成人：一次０．１～０．２ｇ，３次／ｄ，至少服用１周。②儿童：一次０．１ｇ，３次／ｄ，至少服用１周。

２．静脉给药静脉注射或静脉滴注。临用前用注射用水或５％葡萄糖注射液稀释成５％～１０％溶液使用。①成人：一次０．１～０．２５ｇ，３次／ｄ。②儿童：一次６０～１００ｍｇ，２次／ｄ，可注入脐静脉。

３．肌内注射①成人：昏迷状态，一次０．２５ｇ，每２ｈ一次。②新生儿：缺氧症，一次６０ｍｇ，每２ｈ一次。

【不良反应】胃部不适、兴奋、失眠、倦怠、头痛。

【制剂与规格】胶囊剂：０．１ｇ。粉针剂：０．１ｇ、０．２５ｇ。

【注意事项】

１．精神过度兴奋、锥体外系症状患者及对本品过敏者禁忌使用。

２．高血压患者慎用。

匹莫林Ｐｅｍｏｌｉｎｅ

其他名称：培脑灵，倍脑灵，匹吗林。

【药代动力学】口服后２～４ｈ血药浓度达峰值，血药浓度达稳态需２～３ｄ。蛋白结合率为５０％。ｔ１／２为１２ｈ。本品在肝内代谢，代谢产物为匹莫林结合物、匹莫林双酮、扁桃酸等。由尿中排泄，２４ｈ可排出口服药的７５％，其中５０％为原形。

【作用与用途】本品为中枢兴奋药，中枢兴奋作用温和，并有弱拟交感作用。用于治疗注意缺陷障碍、轻度抑郁症及发作性睡病。也可用于遗传性过敏性皮炎。

【用法与用量】口服：①注意缺陷障碍，一次２０ｍｇ，１次／ｄ，晨服。效果不显著可逐渐加大剂量，一日总量不超过６０ｍｇ。为避免失眠，下午不服药。②过敏性皮炎，初始剂量为２０ｍｇ，每２～３ｄ递增２０ｍｇ，至止痒或一日剂量８０ｍｇ为止，每周用６ｄ，停药１ｄ。

【不良反应】

１．常见的为厌食、失眠或体重减轻。

２．少见的为头昏、萎靡、易激惹、抑郁、恶心、皮疹、胃疼。

３．罕见的为黄疸。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ。

【注意事项】

１．对６岁以下儿童的安全性尚无足够资料证实。因此，通常应避免用于６岁以下儿童。

２．肝肾有明显损害者慎用本品。

３．孕妇及哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】

１．本品可降低惊厥发作的阈值，故合用抗癫痫药时需调整后者的用量。

２．本品与其他中枢神经兴奋药合用时，可相互增强作用。

【药物过量】

中毒症状：恶心、呕吐、出汗、潮红、高热、瞳孔散大、头痛、震颤、抽搐、痉挛、反射亢进、激动、欣快、幻觉、谵妄、神志错乱，心血管系统可见心动过速、高血压。

处理：误服大剂量应立即催吐、洗胃。静脉注射或静脉滴注高渗葡萄糖注射液以促进排泄。依病情给予对症治疗和支持疗法。

苯丙胺Ａｍｐｈｅｔａｍｉｎｅ

其他名称：硫酸苯丙胺，苯丙胺硫酸盐。【药代动力学】口服易吸收，经肝脏代谢，随酸性尿排出，碱性尿排出缓慢。成人ｔ１／２为１０～１２ｈ，小儿ｔ１／２为６～８ｈ。本品能泌入乳汁。

【作用与用途】本品主要作用于大脑皮质和脑干网状结构激活系统，产生中枢兴奋作用，其外周作用能使支气管平滑肌松弛，通过刺激化学感受器而反射性兴奋呼吸，同时使血压微升。主要用于治疗发作性睡病、脑炎后遗症、麻醉药或其他中枢神经抑制药中毒。

【用法与用量】口服：一次５～１０ｍｇ，１～３次／ｄ。极量为一次２０ｍｇ，一日３０ｍｇ。肌内注射或皮下注射一次５～１０ｍｇ。下午用药不宜迟于午后４时，避免睡前用药。

【不良反应】

１．有疲乏、眩晕、失眠、焦虑、激动、口干、恶心、呕吐、头痛、出汗等。

２．大剂量可引起兴奋躁动、欣快、血压升高、心律失常，甚至发生虚脱和昏厥。

３．严重者可出现精神病性症状，如幻觉、暴力行为等。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。注射液：５ｍｇ（１ｍＬ）、１０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．长期使用可产生耐药性和依赖性。

２．不能与单胺氧化酶抑制药合用，以免引起血压过高。

３．肾功能不全者慎用。

４．下午用药不宜迟于午后４时，避免睡前用药。

５．心血管疾病、高血压、甲状腺功能亢进、神经衰弱、青光眼患者禁用。

【药物相互作用】

１．与碱化尿液的药物合用，本品的排泄可减慢，以致效应更加显著。

２．吸入全麻药如氟烷、环丙烷等能促使本品对心肌的作用加强，可导致室性心律失常。

３．能使血糖升高，糖尿病患者使用胰岛素及其他降糖药物剂量需予调整。

４．与抗高血压药及利尿性抗高血压药合用，降压作用可失效。

５．与β受体阻断药合用，升压明显，且常出现严重的心动过缓，甚至发生房室传导阻滞。

６．与中枢性兴奋药如咖啡因、多沙普仑、哌醋甲酯，或抗震颤麻痹药如金刚烷胺合用，相互增效，可出现激动、易怒、失眠，甚至惊厥。

７．与洋地黄苷合用，可导致心律失常。

８．抗抑郁药有α受体阻断作用，与本品合用时效应减弱，同时本品的中枢兴奋作用也减弱。

９．与左旋多巴合用，易发生心律失常。

１０．锂剂能拮抗本品的中枢兴奋作用。

１１．本品应停用１４ｄ后才能使用甲泛葡胺做造影检查，否则可致惊厥。

１２．单胺氧化酶抑制药如呋喃唑酮、丙卡巴肼等能使本品的心肌兴奋和升压作用增强，出现头痛、心律失常、呕吐等，应避免合用。

１３．本品能延长苯巴比妥和苯妥英等的胃肠道吸收，不应合用。

１４．与甲状腺素合用，两者皆增效。冠心病患者，甲状腺素所致冠状动脉供血不足者，可由于本品的使用而更严重。

１５．与肾上腺素能神经抑制药合用，降压效果减弱，应避免合用。

【药物过量】中毒的中枢效应包括偏执性精神病、头痛、腱反射增强、震颤、共济失调、抽搐、昏迷和死亡。外周效应主要是交感神经兴奋，包括高热、大汗、瞳孔散大、心动过速、心律失常、高血压、胃肠蠕动减少、便秘、尿潴留、震颤和皮肤发冷。处理主要用支持和对症治疗。

二、兴奋延髓的药物

尼可刹米Ｎｉｋｅｔｈａｍｉｄｅ

其他名称：可拉明（Ｃｏｒａｍｉｎｕｍ）。

【药代动力学】吸收好，起效快，作用时间短暂，一次静脉注射只能维持作用５～１０ｍｉｎ。进入体内后迅速分布至全身。在体内代谢为烟酰胺，然后再被甲基化成为Ｎ－甲基烟酰胺经尿排出。

【作用与用途】本品选择性兴奋延髓呼吸中枢，也可作用于颈动脉体和主动脉体化学感受器反射性地兴奋呼吸中枢，并提高呼吸中枢对二氧化碳的敏感性，使呼吸加深加快，对血管运动中枢有微弱兴奋作用，剂量过大可引起惊厥。用于中枢性呼吸抑制及各种原因引起的呼吸抑制。

【用法与用量】皮下注射、肌内注射、静脉注射：①成人常用量：一次０．２５～０．５ｇ，必要时１～２ｈ重复用药；极量为一次１．２５ｇ。②小儿常用量：６个月以下，一次７５ｍｇ；１岁，一次０．１２５ｇ；４～７岁，一次０．１７５ｇ。

【不良反应】常见面部刺激征、烦躁不安、抽搐、恶心、呕吐等。大剂量时可出现血压升高、心悸、出汗、面部潮红、呕吐、震颤、心律失常、惊厥，甚至昏迷。

【制剂与规格】注射剂：０．３７５ｇ（１．５ｍＬ）、０．５ｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．作用时间短暂，应视病情间隔给药。

２．孕妇及哺乳期妇女用药情况尚不明确。

３．抽搐及惊厥患者禁用。

【药物相互作用】与其他中枢兴奋药合用有协同作用，可引起惊厥。

洛贝林Ｌｏｂｅｌｉｎｅ

其他名称：半边莲碱，芦别林，山梗菜碱。

【药代动力学】静脉注射后，其作用持续时间短，一般为２０ｍｉｎ。

【作用与用途】可刺激颈动脉窦和主动脉体化学感受器，反射性地兴奋呼吸中枢而使呼吸加快，但对呼吸中枢并无直接兴奋作用。对迷走神经中枢和血管运动中枢也同时有反射性的兴奋作用；对自主神经节先兴奋而后阻断。主要用于各种原因引起的中枢性呼吸抑制。临床上常用于新生儿窒息、一氧化碳中毒、阿片中毒等。

【用法与用量】

１．静脉给药①成人，常用量为一次３ｍｇ；极量为一次６ｍｇ，一日２０ｍｇ。②儿童，小儿一次０．３～３ｍｇ，必要时每隔３０ｍｉｎ可重复使用；新生儿窒息，可注入脐静脉３ｍｇ。

２．皮下或肌内注射①成人，常用量一次１０ｍｇ；极量为一次２０ｍｇ，一日５０ｍｇ。②儿童，一次１～３ｍｇ。

【不良反应】可有恶心、呕吐、呛咳、头痛、心悸等。

【制剂与规格】注射液：３ｍｇ（１ｍＬ）、１０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．剂量较大时，能引起心动过速、传导阻滞、呼吸抑制，甚至惊厥。

２．孕妇及哺乳期妇女用药情况尚不明确。

３．可用于婴幼儿、新生儿。

二甲弗林Ｄｉｍｅｆｌｉｎｅ

其他名称：回苏灵，林迈欣。

【药代动力学】作用快，维持２～３ｈ。

【作用与用途】本品对呼吸中枢有较强兴奋作用，用药后可见肺换气量明显增加，二氧化碳分压下降，本品安全范围较窄，剂量掌握不当易致抽搐或惊厥。常用于麻醉、催眠药物所引起的呼吸抑制及各种疾病引起的中枢性呼吸衰竭，以及手术、外伤等引起的虚脱和休克。

【用法与用量】

１．肌内注射一次８ｍｇ。

２．静脉给药①静脉注射：一次８～１６ｍｇ，临用前加５％葡萄糖注射液稀释后缓慢注射。②静脉滴注：用于重症患者，一次１６～３２ｍｇ，临用前加生理盐水或５％葡萄糖注射液稀释后静脉滴注。

３．口服一次８～１６ｍｇ，２～３次／ｄ。

【不良反应】恶心、呕吐及皮肤烧灼感等。用量较大易引起抽搐或惊厥，尤见于小儿。

【制剂与规格】注射液：８ｍｇ（２ｍＬ）。片剂：８ｍｇ。

【注意事项】

１．本品安全范围较窄，剂量掌握不当易致抽搐或惊厥。

２．孕妇及哺乳期妇女禁用。

３．儿童慎用。

４．老年患者慎用。

５．有惊厥史者、肝肾功能不全者禁用。

多沙普仑Ｄｏｘａｐｒａｍ

其他名称：佳苏仑。

【药代动力学】静脉注射起效只需２０～４０ｓ，１～２ｍｉｎ效应最显著，持续时间仅５～１２ｍｉｎ。静脉注射后迅速代谢，代谢产物经肾排泄。ｔ１／２为３ｈ。

【作用与用途】本品为呼吸兴奋剂，小量时通过颈动脉体化学感受器反射性兴奋呼吸中枢，大量时直接兴奋延髓呼吸中枢，使潮气量加大，呼吸频率增快有限。大剂量兴奋脊髓及脑干，但对大脑皮质似无影响，在阻塞性肺疾病患者发生急性通气不全时，应用此药后，潮气量、血二氧化碳分压、氧饱和度均有改善。用于呼吸衰竭。

【用法与用量】

１．静脉注射按体重一次０．５～１ｍｇ／ｋｇ，不超过１．５ｍｇ／ｋｇ，如需重复给药，至少间隔５ｍｉｎ。每小时用量不宜超过３００ｍｇ。

２．静脉滴注按体重一次０．５～１ｍｇ／ｋｇ临用前加葡萄糖氯化钠注射液稀释后静脉滴注，直至获得疗效，每日总量不超过３ｇ。

【不良反应】头痛、无力、恶心、呕吐、出汗、感觉奇热、腹泻及尿潴留等。

【制剂与规格】注射液：０．１ｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．用药时常规测定血压和脉搏，以防止药物过量。剂量过大时，可引起心血管不良反应如血压升高、心率加快，甚至出现心律失常。

２．静脉注射漏到血管外或静脉滴注时间太长，均能导致血栓性静脉炎或局部皮肤刺激。

３．静脉滴注速度不宜太快，否则可引起溶血。

４．惊厥、癫痫、重度高血压、嗜铬细胞瘤、甲状腺功能亢进、冠心病、颅内高压、严重肺部疾患者禁用。

５．孕妇、哺乳期妇女及１２岁以下儿童慎用。

【药物相互作用】

１．本品能促进儿茶酚胺的释放增多，在全麻药如氟烷、异氟烷等停用１０～２０ｍｉｎ后，才能使用。

２．本品与咖啡因、哌醋甲酯、匹莫林、肾上腺素受体激动药等合用，可能出现紧张、激动、失眠，甚至惊厥或心律失常。

３．本品与单胺氧化酶抑制药丙卡巴肼及升压药合用时，可使血压明显升高。

贝美格Ｂｅｍｅｇｒｉｄｅ

其他名称：乙甲哌啶二酮，美解眠。

【作用与用途】本品能直接兴奋呼吸中枢及血管运动中枢，使呼吸增加，血压微升。用于巴比妥类及其他催眠药的中毒，也用于减少硫喷妥钠麻醉深度，以加快苏醒。

【用法与用量】静脉注射：每３～５ｍｉｎ注射５０ｍｇ，至病情改善或出现中毒症状。临用前加５％葡萄糖注射液２５０～５００ｍＬ稀释。

【不良反应】可引起恶心、呕吐。

【规格】注射液：５０ｍｇ（１０ｍＬ、２０ｍＬ）

【注意事项】

１．静脉注射或静脉滴注速度不宜过快，以免产生惊厥。

２．孕妇及哺乳期妇女用药尚不明确。

３．吗啡中毒者禁用。

戊四氮Ｐｅｎｔｅｔｒａｚｏｌｅ

其他名称：五甲烯四氮唑，可拉唑，戊四唑。

【药代动力学】本品在肝内代谢，随尿排出。

【作用与用途】本品能直接兴奋呼吸中枢及血管运动中枢，使呼吸增加，血压微升。用于解救严重疾病、巴比妥类及麻醉药中毒引起的中枢性呼吸衰竭。

【用法与用量】肌内、皮下或静脉注射：一次０．０５～０．１ｇ，每２ｈ一次。极量为一日０．３ｇ。静脉注射以１～２ｍｉｎ注入０．１ｇ的速度缓慢注入。

【不良反应】剂量较大时能引起反射亢进、惊厥。

【制剂与规格】注射液：０．１ｇ（１ｍＬ）、０．３ｇ（３ｍＬ）。

【注意事项】急性心内膜炎、主动脉瘤患者，吗啡或普鲁卡因中毒者禁用。孕妇、哺乳期妇女及１２岁以下儿童慎用。

樟脑磺酸钠ＳｏｄｉｕｍＣａｍｐｈｏｒｓｕｌｐｈｏｎａｔｅ

【药代动力学】注射后吸收快，与磺酸钠形成复盐吸收较好。在肝内羟化形成樟脑代谢产物。与葡萄糖醛酸结合，从肾排出，可透过胎盘屏障。

【作用与用途】本品为呼吸兴奋剂，可刺激呼吸中枢，使呼吸兴奋。用于呼吸循环衰竭。

【用法与用量】皮下、肌内或静脉注射：成人一次５０～１００ｍｇ。

【制剂与规格】注射液０．０５ｇ（１ｍＬ）、０．２ｇ（２ｍＬ）。

【不良反应】可引起恶心、呕吐。可用安定或短效巴比妥类药物来控制。

【注意事项】孕妇及哺乳期妇女用药尚不明确。

【药物相互作用】不应与降压药及抗抑郁药合用。

三、兴奋脊髓的药物

士的宁Ｓｔｒｙｃｈｎｉｎｅ

其他名称：番木鳖碱，马钱子碱。

【药代动力学】起效快，迅速在肝内代谢，仅约２０％以原形从尿中排出。有蓄积作用。

【作用与用途】本品对脊髓有选择性兴奋作用，对大脑皮质也有一定兴奋作用，本品安全范围窄，过量易产生惊厥。用于巴比妥类中毒、瘫痪、弱视。

【用法与用量】皮下或肌内注射：常用量为一次１～３ｍｇ，极量为一次５ｍｇ。

【不良反应】可出现惊厥、呼吸肌痉挛和呼吸运动受限。

【制剂与规格】注射液：１ｍｇ（１ｍＬ）、２ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．排泄缓慢，有蓄积作用，不宜太长时间使用。

２．高血压、动脉硬化、肝肾功能不全、癫痫、毒性甲状腺肿、破伤风患者，吗啡中毒脊髓处于兴奋状态者，孕妇，哺乳期妇女，儿童及老年患者禁用。

一叶萩碱Ｓｅｃｕｒｉｎｉｎｅ

【药代动力学】体内代谢较快，无蓄积作用，未被代谢的少量药物经尿排出。

【作用与用途】本品对脊髓有选择性兴奋作用，可增强反射及肌肉紧张度。用于小儿麻痹后遗症和面神经麻痹。

【用法与用量】皮下或肌内注射：成人一次２～４ｍｇ，１～２次／ｄ，２～４周为１个疗程。小儿按成人用量的１／４给药。

【不良反应】注射部位疼痛、肿胀，部分患者还可出现心悸、头痛。

【制剂与规格】注射液４ｍｇ（１ｍＬ）、８ｍｇ（２ｍＬ）、８ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．注射时切不可注入血管。

２．孕妇及哺乳期妇女用药情况尚不明确。

四、其他

胞磷胆碱Ｃｉｔｉｃｏｌｉｎｅ

其他名称：胞二磷胆碱，二磷酸胞嘧啶胆碱，欣可来，思考林。

【药代动力学】本品注射后血药浓度迅速下降，３０ｍｉｎ降至注入时的１／３，１～２ｈ基本稳定。分布以肝内最多，占１０％，大部分于２ｈ内排入尿中，较难通过血－脑脊液屏障，进入脑内的药物很少，仅占０．１％，但药物在脑内停留时间很长，注射后３ｈ内药物浓度达峰值，并在２４ｈ内保持不变，而且损伤脑比正常脑、受损半球比未受损半球的胞磷胆碱含量会明显升高。

【作用与用途】本品主要用于急性颅脑外伤及脑术后等的意识障碍。

【用法与用量】缓慢静脉滴注：一日０．２５～０．５ｇ，５～１０ｄ为１个疗程。

【不良反应】

１．罕见休克，应立刻停药，给予对症处置。

２．偶见出疹、失眠、麻痹肢体的麻痹感出现或增强（脑卒中有一侧麻痹者）。

３．头痛、头晕、兴奋、痉挛、恶心、食欲不振、肝功能异常、一过性复视、发热感，一过性血压变动、倦怠感等。

【规格】注射液：２００ｍＬ，含胞磷胆碱钠０．５ｇ与氯化钠１．８ｇ；５０ｍＬ，含胞磷胆碱钠０．２５ｇ与葡萄糖５ｇ。粉针剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．对伴有脑出血、脑水肿和颅内压增高的严重急性颅脑损伤患者，孕妇及哺乳期妇女慎用。

２．对本品或其中任何成分过敏者、癫痫及低血压患者应禁用。

３．滴注速度应缓慢。

４．本品为含钠制剂，需低钠者应用时请注意。

５．严重脑水肿者应同时使用降颅内压药。

６．颅内出血急性期，不宜用大剂量，对于急性症状严重且仍继续发展的意识障碍患者，应并用止血剂、降颅内压药。

７．使用前请详细检查，如发现封口松动、药液混浊、瓶身或瓶口有破裂漏气、药液中有异物等，切勿使用。

８．本品一经使用，即有空气进入，剩余药液切勿使用。

９．儿童剂量根据病情和年龄酌减。

１０．老年患者用药剂量根据病情和年龄酌减。

【药物相互作用】

１．本品用于抗帕金森病患者时，不宜与左旋多巴合用，否则可引起肌僵直恶化。

２．与脑多肽合用，对改善脑功能有协同作用。

吡硫醇Ｐｙｒｉｔｉｎｏｌ

其他名称：脑复新。

【药代动力学】口服２～４ｈ血药浓度达高峰，在中枢神经系统内维持１～６ｈ，并在体内完全代谢吸收。静脉注射８～４０ｍｉｎ，血药浓度达高峰，在中枢神经系统内维持１～６ｈ，并在体内完全代谢吸收。

【作用与用途】本品为脑代谢改善药，系维生素Ｂ６的衍生物，能促进脑内葡萄糖及氨基酸代谢，改善全身同化作用，增加颈动脉血流量，增强脑功能。对边缘系统和网状结构亦有一定作用。用于脑外伤后遗症、脑炎及脑膜炎后遗症头晕头胀、失眠、记忆力减退、注意力不集中、情绪变化等症状的改善，亦用于脑动脉硬化、老年痴呆性精神症状。

【用法与用量】

１．口服成人：每次０．１～０．２ｇ，３次／ｄ。儿童：每次０．１ｇ，３次／ｄ。

２．静脉注射每日０．２～０．４ｇ，用适量注射用水溶解后静脉滴注。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ、０．２ｇ。粉针剂：０．１ｇ、０．２ｇ。

【不良反应】偶可引起恶心、皮疹等，停药后即可恢复。

【注意事项】孕妇及哺乳期妇女不应服用。

细胞色素ＣＣｙｔｏｃｈｒｏｍｅＣ

其他名称：细胞色素丙。

【药代动力学】动物实验表明，大鼠十二指肠给药后的ｔｍａｘ约为０．４ｈ，ｔ１／２β约为１．７ｈ，生物利用度为４６．８％。

【作用与用途】本品不能透过细胞膜，因此对正常人无作用，但当组织缺氧时，细胞膜通透性增高，外源性细胞色素Ｃ即能进入细胞内，从而发挥其纠正细胞呼吸和物质代谢作用。用于各种组织缺氧急救的辅助治疗，如一氧化碳中毒、催眠药中毒、氰化物中毒、新生儿窒息、严重休克期缺氧、脑血管意外、脑震荡后遗症、麻醉，以及肺部疾病引起的呼吸困难和各种心脏疾患引起的心肌缺氧的治疗。

【用法与用量】

１．口服成人一次２０ｍｇ，３次／ｄ或遵医嘱。

２．静脉注射或滴注一次１５～３０ｍｇ，每日３０～６０ｍｇ。静脉注射时，加２５％葡萄糖注射液２０ｍＬ混匀后缓慢注射。也可用５％～１０％葡萄糖注射液或生理盐水稀释后静脉滴注。

【不良反应】偶见皮疹等过敏反应及消化道反应。

【制剂与规格】肠溶片剂：１０ｍｇ。注射液：１５ｍｇ（２ｍＬ）。粉针剂：１５ｍｇ。

【注意事项】

１．用药前需做过敏试验：皮试划痕法系用０．０３％溶液１滴，滴于前臂屈面皮肤上，用针在其上刺扎一下（单刺）或多下（多刺），至少量出血程度。皮内注射法系用０．０３ｍｇ／ｍＬ溶液０．０３～０．０５ｍＬ皮内注射。均观察１５～２０ｍｉｎ，单刺者局部红晕直径１０ｍｍ以上或丘疹直径＞７ｍｍ以上，多刺和皮内注射者红晕直径１５ｍｍ以上或丘疹直径１０ｍｍ以上为阳性。皮试阳性者禁用。

２．中止用药后再继续用药时，过敏反应尤易发生，须再做皮试，且应用用药量较小的皮内注射法。

３．严禁与酒同时服用。

４．孕妇及哺乳期妇女用药尚不明确。

乙胺硫脲Ａｎｔｉｒａｄｏｎ

其他名称：安替妥，克脑迷，抗利痛，抗脑痛，克利痛，奥洛通。

【作用与用途】本品为促进中枢神经细胞代谢药物，其作用机制是在体内释放的具有活性的巯基，参与脑细胞的氧化还原过程，从而促进和恢复脑细胞的代谢，迅速恢复代谢功能。此外，本品还具有对抗中枢抑制药的作用。用于外伤性昏迷、脑外伤后遗症，其他原因引起的昏迷，如一氧化碳中毒，脑缺氧，巴比妥类、安定等的中毒及放射性损伤。

【用法与用量】静脉滴注：将１～２ｇ注射用安替妥溶解在５～１０ｍＬ的同温等渗葡萄糖注射液中，将此溶液用５００ｍＬ等渗葡萄糖注射液稀释均匀后，进行静脉滴注。用于脑梗死、脑缺血、脑动脉硬化症、老年痴呆症每日不超过１ｇ，３０ｄ为１个疗程，其他适应证每日１～２ｇ，分在２４ｈ注射。注射时严格以每分钟４０滴的速度进行。治疗３０ｄ以上者，若继续用药请遵医嘱。

【不良反应】静脉滴注后有时可能会引起静脉炎或猩红热样皮疹，兼有发热，一般停药后即可自愈，也可使用可的松类药物减轻或消除之。

【制剂与规格】粉针剂：０．２５ｇ、０．５ｇ、１ｇ。

【注意事项】１．滴注时防止药液漏至静脉外。２．孕妇、产妇及严重冠心病患者忌用。

第六节 抗偏头痛药

抗偏头痛药包括终止偏头痛急性发作的治疗药物及控制偏头痛再发的预防性治疗药物。

终止偏头痛急性发作的治疗药物：①麦角胺类：麦角胺咖啡因、酒石酸麦角胺、酒石酸双氢麦角碱；②非甾体抗炎药及止痛药：萘普生、布洛芬、双氯芬酸、氟比洛芬、托芬那酸等；③选择性５－ＨＴ１Ｂ／１Ｄ受体激动药：曲坦类药物。

控制偏头痛再发的预防性治疗药物：①β受体阻断药：普萘洛尔、纳多洛尔、美托洛尔等；②抗抑郁药：阿米替林、去甲替林、多塞平、氟西汀、缓释文拉法辛等；③抗癫痫药：主要有丙戊酸钠、卡马西平、加巴喷丁、托吡酯、左乙拉西坦等；④钙通道阻断药：维拉帕米、尼莫地平、氨氯地平、氟桂利嗪等。

麦角胺的主要作用机制是加强颅外动脉收缩。其他作用机制：①它可阻断去甲肾上腺素被再摄入体内贮存，使更多的去甲肾上腺素与α受体结合，从而发挥强有力的血管收缩作用。②与５－ＨＴ受体结合而起作用，激动５－ＨＴ受体使血管收缩；还可抑制５－ＨＴ被血小板摄取，防止其在血中含量降低，从而免除血管扩张。③关闭在偏头痛发作期开放的动静脉分流。

一、终止偏头痛急性发作的治疗药物

麦角胺咖啡因ＥｒｇｏｔａｍｉｎｅａｎｄＣａｆｆｅｉｎｅ

【药代动力学】口服一般在１～２ｈ起效，０．５～３ｈ血浆浓度达峰值。ｔ１／２约为２ｈ。在肝内代谢，９０％呈代谢物经胆汁排出，少量原形物随尿及粪便排出。

【作用与用途】麦角胺常用其酒石酸盐，作用机制主要是通过对平滑肌的直接收缩作用，使扩张的颅外动脉收缩，或与激活动脉管壁的５－ＨＴ受体有关，使脑动脉血管的过度扩张与搏动恢复正常，从而使头痛减轻。与咖啡因合用疗效比单用麦角胺好，不良反应也较轻。麦角胺口服吸收少而不规则，与咖啡因合用可提高麦角胺的吸收并增强对血管的收缩作用。主要用于偏头痛，能减轻其症状，无预防和根治作用，只宜头痛发作时短期使用。

【用法与用量】口服：一次１～２片，如无效，隔０．５～１ｈ后再服１～２片，每次发作一日总量不超过６片，一周内不超过１０片。

【不良反应】

１．常见手、趾、脸部麻木和刺痛感，脚和下肢肿胀，肌痛。

２．少见或罕见焦虑或精神错乱、幻视，胸痛，胃痛，胀气等。

【制剂与规格】片剂：每片含酒石酸麦角胺１ｍｇ、无水咖啡因１００ｍｇ。

【注意事项】

１．本品列为国家第二类精神药品管理的药品，务必严格按规定开写精神药品处方。

２．医生处方量每次不应超过７ｄ常用量。处方留存两年备查。

３．麦角胺有催产作用，孕妇禁用。

４．活动期溃疡病、冠心病、严重高血压、甲状腺功能亢进、闭塞性血栓性脉管炎、肝功能损害、肾功能损害及对本品过敏者均禁用。

【药物相互作用】本品与β受体阻断药、大环内酯类抗生素、血管收缩剂和５－ＨＴ（５－ＨＴ１）受体激动剂等有相互作用。

舒马普坦Ｓｕｍａｔｒｉｐｔａｎ

其他名称：舒马曲坦，Ｉｍｉｇｒａｎ，Ｉｍｉｔｒｅｘ。

【药代动力学】口服后迅速吸收，生物利用度约为１５％。２～２．５ｈ，单剂量口服２５～１００ｍｇ，其吸收程度呈剂量依赖性，但是在大于１００ｍｇ剂量后，ＡＵＣ比期望值约少２５％。食物对其生物利用度无明显影响。本品的血浆蛋白结合率较低。Ｖｄ为２．４Ｌ／ｋｇ。本品的ｔ１／２约为２．５ｈ。大部分以代谢物形式通过肾及粪便排出。本品主要被单胺氧化酶Ａ代谢，因此，该酶的抑制剂可改变舒马普坦的药代动力学，降低吸收率。

【作用与用途】本品是高度选择性激动血管５－ＨＴ１Ｄ受体，使颅内动脉收缩，血液重新分布，使脑血流供应得以改善，亦能减轻硬脑膜中神经源性炎症，也有助于改善偏头痛。用于成人有先兆或无先兆偏头痛的急性发作。

【用法与用量】单次口服的推荐剂量为５０ｍｇ，若服用１次后无效，不必再加服。在首次服药后有效，但症状仍持续发作者，可于２ｈ后再加服１次。若服用后症状消失，但之后又复发者，应待前次给药２４ｈ后方可再次用药。单次口服的最大推荐剂量为１００ｍｇ。２４ｈ内的总剂量不得超过２００ｍｇ。

【不良反应】主要有感觉异常、发热或发冷、疼痛和压迫感、眩晕、倦怠、疲劳。其他不良反应包括恶心和（或）呕吐、偏头痛、头痛、唾液分泌减少、头昏、嗜睡、烧灼感和麻木感、心悸、心源性昏厥、血压下降、血压升高、鼻窦炎、耳鸣、过敏性鼻炎、上呼吸道感染症状、腹泻和胃痛、肌痛、畏光、呼吸困难、出汗、过敏等。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．不得用于存在缺血性心脏病、缺血性脑血管病和缺血性外周血管病等疾病病史、症状和体征的患者。

２．正在使用或两周内使用过单胺氧化酶的患者禁用本品。

３．不得用于偏瘫所致的头痛和椎基底动脉病变所致的头痛。

４．２４ｈ内用过任何麦角胺类药物或包含麦角胺类的药物的患者禁用本品。本品亦不得与其他５－ＨＴ受体激动剂并用。

５．禁用于严重肝功能损害的患者。

６．对本品过敏者禁用。

７．禁用于未经控制的高血压患者。

【药物相互作用】

１．含麦角胺的药物可加剧血管痉挛反应，应避免在２４ｈ内同时使用含麦角胺的药物或麦角胺类药。

２．对于服用单胺氧化酶抑制药的患者，同时服用推荐剂量的舒马普坦，其血药浓度可达到单独服用同等剂量舒马普坦的７倍。因此，两者禁止配伍使用。

３．有报道表明，选择性５－ＨＴ摄取抑制剂（ＳＳＲＩＳ）与本品合用时偶尔会出现虚弱、反射亢进和共济失调。

佐米曲普坦Ｚｏｌｍｉｔｒｉｐｔａｎ

其他名称：天疏，林可舒。

【药代动力学】口服后吸收迅速，１ｈ内可达血药浓度高峰。生物利用度大约为４０％。活性代谢产物为Ｎ－去甲基代谢物，其效能为佐米曲普坦的２～６倍。给予单剂量佐米曲普坦后，在２．５～５０ｍｇ剂量范围内，佐米曲普坦及其活性代谢物血药浓度峰值均与剂量成正比。其吸收不受食物的影响。主要经肝脏生物转换，代谢物从尿中排泄。本品肾脏清除率大于肾小球滤过率，提示存在肾小管的分泌。血浆蛋白结合率低，平均ｔ１／２为２．５～３ｈ，中度至重度肾脏损害的患者ｔ１／２延长，肾脏清除率降低。多次给药后不产生蓄积。

【作用与用途】本品是一种选择性５－ＨＴ１Ｂ／１Ｄ受体激动剂，通过激动颅内血管和三叉神经系统交感神经上的５－ＨＴ１Ｂ／１Ｄ受体，引起颅内血管收缩并抑制炎症神经肽的释放。适用于成人伴或不伴先兆症状的偏头痛的急性治疗。

【用法与用量】口服：治疗偏头痛发作的推荐剂量为２．５ｍｇ。如果２４ｈ内症状持续或复发，再次服药仍有效。如需二次服药，时间应与首次服药时间最少相隔２ｈ。服用本品２．５ｍｇ，头痛减轻不满意者，在随后的发作中，可服用５ｍｇ。通常服药１ｈ内效果最明显。建议发病后尽早服用。反复发作时，建议２４ｈ内服用总量不超过１５ｍｇ。

【不良反应】本品耐受性好。不良反应很轻微或缓和、短暂，包括：偶见恶心、头晕、嗜睡、温热感、无力、口干；咽喉部、颈部、四肢及胸部可能出现沉重感、紧缩感和压迫感（心电图上没有缺血改变的证据）；还可出现肌痛、肌肉无力。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ。

【注意事项】

１．本品仅应用于已诊断明确的偏头痛患者。

２．尚无偏瘫型或基底动脉型偏头痛患者使用本品的资料。

３．症状性帕金森综合征患者或与其他心脏旁路传导有关的心律失常者不应使用本品。

４．缺血性心脏病患者不推荐使用本品。

５．目前尚无肝损害者使用本品的临床或药代动力学的经验。

６．使用本品不会损害患者驾驶及机械操纵的能力，但仍要考虑到本品可能引起嗜睡。

７．禁用于对本品任何成分过敏的患者。血压未经控制的患者不应使用。

【药物相互作用】

１．急性对症治疗，如使用对乙酰氨基酚、甲氧氯普胺及麦角胺不影响本品的药代动力学及耐受力。

２．本品与麦角胺／咖啡因合用耐受性良好，不良反应没有增加。

３．使用本品治疗１２ｈ内应避免使用其他５－ＨＴ１Ｄ激动剂。对于使用单胺氧化酶Ａ抑制药的患者，建议２４ｈ内服用本品的最大量为７．５ｍｇ。

４．司来吉兰和氯西汀对佐米曲普坦的药代动力学参数没有影响。

５．与西咪替丁、口服避孕药合用时，也可使本品的血药浓度增加。

６．与普萘洛尔合用可延缓本品的代谢。

二、控制偏头痛再发的预防治疗药物

苯噻啶Ｐｉｚｏｔｉｆｅｎ

【药代动力学】本品口服吸收良好。动物实验证明：狗口服本品１ｍｇ后在５～７ｈ血药浓度达高峰。３６％在２４ｈ内排泄，在１２０ｈ内６２％从尿中排泄，２４％从粪便中排出。ｔ１／２为２６ｈ。

【作用与用途】本品为５－ＨＴ拮抗剂，有很强的抗组胺和较弱的抗乙酰胆碱作用。主要用于先兆性和非先兆性偏头痛的预防和治疗，能减轻症状及发作次数，也可试用于红斑性肢痛症、血管神经性水肿、慢性荨麻疹、皮肤划痕症，以及房性、室性期前收缩等。

【用法与用量】口服：每次０．５～１ｍｇ，１～３次／ｄ。为减轻嗜睡作用，第１～３日每晚服０．５ｍｇ，第４～６日每日中、晚各服０．５ｍｇ，第７日开始每日早、中、晚各服０．５ｍｇ。如病情基本控制，可酌情递减剂量。每周递减０．５ｍｇ到适当剂量维持。如递减后，病情发作次数又趋增加，再酌情增量。

【不良反应】服药后１～２周可出现嗜睡、乏力、体重增加，偶有恶心、头晕、口干、面红、肌肉痛等现象，继续服用后症状可减轻或消失。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ。

【注意事项】

１．驾驶员及高空作业者慎用。

２．长期使用应注意血常规变化。

３．青光眼、前列腺肥大患者禁用。

【药物相互作用】本品不宜与单胺氧化酶抑制药配伍，且能拮抗胍乙啶的降压作用。

盐酸氟桂利嗪ＦｌｕｎａｒｉｚｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ

其他名称：弗瑞林，西比灵。

【药代动力学】口服２～４ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为２．４～５．５ｈ。体内主要分布于肝、肺、胰，并在骨髓、脂肪中蓄积。连服５～６周达稳态血浓度，９０％与血浆蛋白结合。可通过血－脑脊液屏障，并可随乳汁分泌。绝大部分经肝脏代谢，并由消化道排泄。经胆汁进入肠道，经粪便排出。

【作用与用途】本品是一种钙通道阻断药，能防止因缺血等原因导致的细胞内病理性钙超载而造成的细胞损害，具有缓解血管痉挛、改善前庭器官循环、抗癫痫、保护心肌等作用。用于：脑供血不足，椎动脉缺血，脑血栓形成后等；耳鸣，头晕；预防偏头痛；癫痫的辅助治疗。

【用法与用量】口服：①包括椎基底动脉供血不全在内的中枢性眩晕及外周性眩晕：每日１０～２０ｍｇ，２～８周为１个疗程。②特发性耳鸣：１０ｍｇ，每晚１次，１０ｄ为１个疗程。③间歇性跛行：每日１０～２０ｍｇ。④偏头痛预防：５～１０ｍｇ，每日２次。⑤脑动脉硬化，脑梗死恢复期：每日５～１０ｍｇ。

【不良反应】

１．中枢神经系统的不良反应有：①嗜睡和疲惫感为最常见。②长期服用者可以出现抑郁症，以女性患者较常见。③锥体外系症状，表现为不自主运动，下颌运动障碍、强直等。多数于用药３周后出现，停药后消失。老年人中容易发生。④少数患者可出现失眠、焦虑等症状。

２．消化道症状表现为胃部烧灼感、胃纳亢进、进食量增加、体重增加。

３．少数患者可出现皮疹、口干、溢乳、肌肉酸痛等症状，但多为短暂性，停药可以缓解。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．用药后疲惫症状逐步加重者应当减量或停药。

２．出现锥体外系症状时，应当减量或停服药。

３．患有帕金森病等锥体外系疾病时，应当慎用本制剂。

４．原则上孕妇和哺乳期妇女不用此药。

５．驾驶员和机械操作者慎用，以免发生意外。

６．原则上儿童慎用或忌用此药。

７．老年患者在给药剂量上应酌情减少。

８．有本品过敏史或抑郁症病史时及急性脑出血性疾病患者禁用。

【药物相互作用】

１．与乙醇、催眠药或镇静药合用时，加重镇静作用。

２．与苯妥英钠、卡马西平联合应用时，氟桂利嗪的血药浓度降低。

３．放射治疗患者合用氟桂利嗪，可提高对肿瘤细胞的杀伤力。

４．在应用抗癫痫药物治疗的基础上，加用氟桂利嗪可以提高抗癫痫效果。

洛美利嗪Ｌｏｍｅｒｉｚｉｎｅ

其他名称：希静。

【药代动力学】口服本品后２～３ｈ血药浓度达峰值，血浆ｔ１／２为３～４ｈ，本品１０ｍｇ／ｄ，服用１０次后血药浓度达到稳态。本品主要经肝脏代谢，在尿液、胆汁和唾液中分泌的原形药物小于１％，主要以代谢产物形式排出体外。

【作用与用途】本品适用于偏头痛的预防和治疗。

【用法与用量】口服：早饭及晚饭后或睡前口服，每次服用５ｍｇ，２次／ｄ。

【不良反应】困倦、眩晕、恶心、发热感、食欲不振、ＡＳＴ、ＡＬＴ、γ－ＧＴ、ＬＤＨ上升等，不良反应发生率低，毒性较小，耐受性良好。

【制剂与规格】片剂或胶囊剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．有严重肝功能障碍的患者慎用。

２．有ＱＴ间期延长的患者慎用。

３．帕金森病或抑郁症患者慎用。

４．服药期间应注意不要从事驾驶汽车等有危险的工作。

５．与降压药合用有出现血压下降的危险性。

６．既往对本品有过敏者，脑梗死急性期、颅内出血或有凝血倾向的患者，孕妇或可能怀孕的妇女禁用。

第七节 脑血管疾病用药

常用抗凝药物为肝素，主要通过与抗凝血酶Ⅲ（ＡＴ－Ⅲ）结合，而增强后者对活化的Ⅱａ、Ⅸａ、Ⅹａ、Ⅺａ和Ⅻａ凝血因子的抑制作用。降纤药物具有降低纤维蛋白原的作用，用药后可能有出血或止血延缓现象。溶栓类药物被称为纤溶酶原激活剂，通过激活纤溶系统，直接或间接使血栓中的纤维蛋白溶解。分为两大类：一是非特异激活剂，包括链激酶ＳＫ、尿激酶ＵＫ等，对血栓部位或循环中的纤溶系统均有激活作用，不良反应是可产生全身高纤溶酶血症；二是特异性激活剂，包括组织型纤溶酶原激活剂ｔ－ＰＡ、单链尿激酶纤溶酶原激活剂ＳＣＵ－ＰＡ。这类药选择性作用到血栓部位，而不产生明显的全身纤溶状态。

奥扎格雷Ｏｚａｇｒｅｌ

其他名称：奥泽格瑞，奥扎格雷钠，丹奥。

【药代动力学】静脉注射后在血中消失较快。代谢物几乎没有药理活性。连续静脉注射时，２ｈ内达稳态血药浓度。大部分在２４ｈ内排泄，停药２４ｈ，几乎全部药物经尿排出体外。

【作用与用途】本品为高效、选择性血栓素合成酶抑制剂，通过抑制血栓烷Ａ２（ＴＸＡ２）的产生及促进前列环素（ＰＧＩ２）的生成而改善两者间的平衡失调，具有抗血小板聚集和扩张血管作用。能抑制大脑血管痉挛，增加大脑血流量，改善大脑内微循环障碍和能量代谢异常及改善蛛网膜下腔出血术后的脑血管痉挛和并发脑缺血症状。用于治疗急性血栓性脑梗死和脑梗死所伴随的运动障碍。

【用法与用量】静脉滴注：成人２次／ｄ，每次８０ｍｇ，２周为１个疗程。

【不良反应】

１．有出血倾向。

２．偶有ＡＬＴ、ＡＳＴ、ＢＵＮ升高。

３．偶有恶心、呕吐、腹泻、食欲不振、胀满感。

４．偶见荨麻疹、皮疹等，发生时停止给药。

５．偶有室上性心律失常、血压下降。

６．偶有头痛、发热、注射部位疼痛、休克及血小板减少等。严重不良反应可出现出血性脑梗死、硬膜外血肿、颅内出血、消化道出血、皮下出血等。

【制剂与规格】注射液：１００ｍＬ，含奥扎格雷钠８０ｍｇ与氯化钠０．９ｇ。冻干粉针剂：２０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品避免与含钙注射液混合使用，以免出现白色混浊。

２．限钠者慎用或咨询医生。

３．孕妇及哺乳期妇女用药情况尚不明确。

４．儿童用药尚不明确。

５．老年患者要慎重用药。

６．对本品过敏者，脑出血或脑梗死并出血者，有严重心、肺、肝、肾功能不全者如严重心律失常、心肌梗死者，有血液病或出血倾向者，严重高血压者，收缩压超过２００ｍｍＨｇ以上者禁用。

【药物相互作用】本品与抗血小板聚集药、溶栓药及其他抗凝药合用，可增强出血倾向，应慎重合用。

巴曲酶Ｂａｔｒｏｘｏｂｉｎ

其他名称：克栓酶，克塞灵，东菱迪芙，东菱克栓酶。

【药代动力学】ｔ１／２：首次给药为５．９ｈ，第２次为３ｈ，第３次为２．８ｈ。大部分随尿排泄，小部分由粪便排出。

【作用与用途】本品能降低血中纤维蛋白原的含量。静脉给药后，能降低全血黏度、血浆黏度，使血管阻力下降，增加血流量。还有明显的神经保护作用，减轻脑水肿，提高神经细胞存活率。用于：治疗急性缺血性脑血管病；改善各种闭塞性血管病（如血栓闭塞性脉管炎、深部静脉炎、肺栓塞等）引起的缺血性症状；改善微循环障碍（如突发性耳聋）。

【用法与用量】静脉滴注：成人首次剂量通常为１０ＢＵ，维持量一般为５ＢＵ，隔日１次，药液使用前用１００ｍＬ以上的生理盐水稀释，静脉滴注１ｈ以上。

下列情况首次使用量应为２０ＢＵ，以后维持量可减为５ＢＵ：①给药前血纤维蛋白原浓度达４００ｍｇ／ｄＬ以上时；②突发性耳聋的重症患者。

通常治疗急性缺血性脑血管病疗程为１周，治疗突发性耳聋必要时可增至３周；治疗慢性动脉闭塞症可增至６周，但在延长期间内每次用量减至５ＢＵ，隔日滴注。

【不良反应】

１．出现嗜酸性粒细胞增高，白细胞增高或减少，红细胞减少、血红蛋白减少等。

２．出现ＡＬＴ、ＡＳＴ升高，时有ＡＬＰ升高。

３．出现ＢＵＮ升高，血清肌酐升高，出现蛋白尿等。

４．有恶心、呕吐、胃痛、食欲不振、胃部不快感等。

５．有头晕、脚步蹒跚、头痛、头重、麻木感等。

６．有耳鸣、眼痛、视觉朦胧感、眼震等。

７．出现中性脂肪和总胆固醇升高等。

８．出现皮疹、荨麻疹等。

９．出现皮下出血、止血延迟、血管痛等。

１０．胸痛、发热、冷感、不快感、无力感、心包脏层炎、鼻塞等。

１１．罕有引起休克的情况，有时会有出血倾向，发现异常应终止给药，并采取输血等妥当的措施。

【制剂与规格】注射剂：１∶５ＢＵ（０．５ｍＬ）、１∶１０ＢＵ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．治疗前及治疗期间应对患者进行血纤维蛋白原和血小板凝集情况的检查。首次用药后血纤维蛋白原低于１ｇ／Ｌ者，给药治疗期间出现出血或可疑出血时，应停止给药，并采取输血或其他措施。

２．使用本制剂后，临床上应避免进行星状神经节封闭、动脉或深部静脉等的穿刺检查或治疗。

３．为使患者理解使用本制剂后发生出血的可能，必须将以下事项告知患者注意：手术或拔牙时，使用本制剂前应和医生讨论。到其他医院或部门就诊时，应将使用本制剂的情况告知医生。用药期间应避免从事可能造成创伤的工作。

４．下列患者慎用：有药物过敏史者；有消化道溃疡史者；患有脑血管病后遗症者。

５．下列患者禁用：有出血患者；新近手术患者；有出血可能的患者；正在使用具有抗凝作用及抑制血小板功能药物者和正在使用抗纤溶性制剂者；用药前血纤维蛋白原浓度低于１ｇ／Ｌ者；重度肝或肾功能障碍及其他如乳头肌断裂、心室中隔穿孔、心源性休克、多脏器功能衰竭症者；对本制剂有过敏史者。

６．孕妇及哺乳期妇女用药：怀孕或有怀孕可能性的妇女，应在治疗上的有益性大于危险性时才能使用。使用本品时应避免与水杨酸类药物合用。如果必须使用本制剂应停止哺乳。

７．对儿童用药后的安全性尚未进行研究。

８．７０岁以上高龄患者慎用。

【药物相互作用】

１．与抗凝药及血小板抑制剂合用可能会增加出血倾向或使止血时间延长。

２．本品能生成纤维蛋白聚合物，可能引起血栓栓塞症，所以，与溶栓药合用应特别注意。

阿替普酶Ａｌｔｅｐｌａｓｅ

其他名称：重组组织型纤溶酶原激活剂（ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＴｉｓｓｕｅＰｌａｓｍｉｎｏｇｅｎＡｃｔｉｖａｔｏｒ），Ａｃｔｉｌｙｓｅ，ｒｔ－ＰＡ，栓体舒，爱通立。

【药代动力学】可从血循环中迅速清除，主要经肝脏代谢。相对ｔ１／２α是４～５ｍｉｎ，这意味着２０ｍｉｎ后血浆中本品的含量不到最初值的１０％。周边室的残留量的ｔ１／２β为４０ｍｉｎ。

【作用与用途】本品选择性地激活与纤维蛋白结合的纤溶酶原。主要用途如下：①用于急性心肌梗死的溶栓治疗：对于发病后６ｈ内给予治疗的患者，应采取９０ｍｉｎ加速给药法；对于发病后６～１２ｈ给予治疗的患者，应采取３ｈ给药法。本品已被证实可降低急性心肌梗死患者３０ｄ内的死亡率。②用于血流不稳定的急性大面积肺栓塞的溶栓疗法，必要时可借助客观手段确认诊断，如肺血管造影或肺扫描等。③用于急性缺血性脑卒中的溶栓治疗，必须在脑梗死症状发生的３ｈ内进行治疗，且经合适的影像检查如ＣＴ排除颅内出血的可能。

【用法与用量】

１．心肌梗死发病后６ｈ内，１５ｍｇ静脉注射，其后３０ｍｉｎ内静脉滴注５０ｍｇ，剩余３５ｍｇ在６０ｍｉｎ内静脉滴注，最大剂量达１００ｍｇ。发病后６～１２ｈ的患者，１０ｍｇ静脉注射，其后１ｈ内静脉滴注５０ｍｇ，剩余的按１０ｍｇ在３０ｍｉｎ内静脉滴注，至３ｈ内注完，最大剂量达１００ｍｇ。体重在６５ｋｇ以下患者，给药总剂量不应超过１．５ｍｇ／ｋｇ体重。同时给予肝素２４ｈ或更长时间。

２．肺栓塞应在２ｈ内给予１００ｍｇ。１０ｍｇ于１～２ｍｉｎ静脉注射，９０ｍｇ于２ｈ内静脉滴注。体重在６５ｋｇ以下患者，给药总剂量不应超过１．５ｍｇ／ｋｇ体重。应给予肝素。静脉滴注肝素剂量应根据活化部分凝血酶时间测定（ＡＰＴＴ）值调整，ＡＰＴＴ值应为用药前的１．５～２．５倍。

３．缺血性脑卒中推荐剂量为０．９ｍｇ／ｋｇ，最大剂量为９０ｍｇ。先将总剂量的１０％静脉注入，剩余剂量在超过６０ｍｉｎ时间内静脉滴注。

【不良反应】

１．最常见不良反应是出血反应。瘀斑、鼻出血和牙龈出血较多见，但不需要特殊治疗。胃肠道、泌尿生殖器或腹膜后腔出血所致的明显失血偶见。大多数出血患者经中断溶栓和抗凝血治疗、扩容及人工压迫损伤血管后，出血可被控制。如在出血发生的４ｈ内已使用肝素，则应考虑使用鱼精蛋白。对于少数使用保守疗法无效的患者，可滴注血制品，包括冷沉淀物、新鲜冻干血浆和血小板。

２．应用本品治疗，极少数病例可出现胆固醇晶体栓塞或形成血栓，并导致相应的器官损害。

３．接受本品治疗后成功再灌注的心肌梗死患者常伴有心律失常。这需要使用常规的抗心律失常药物治疗。

４．极少病例会发生过敏反应，如荨麻疹、支气管痉挛、低血压等。

【制剂与规格】粉针剂：２０ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】

１．如同其他所有溶栓药，应该慎重权衡预期治疗收益和可能出现的危险。用量不应超过１００ｍｇ。应避免使用硬质导管。另外，在治疗急性缺血性脑梗死时，应仔细权衡预期治疗收益和以下可能出现的危险：颅内出血的危险性增加；高龄患者（年龄７５岁以上）和（或）心房颤动患者致残性脑卒中或死亡的危险性增加；临床确诊的严重脑卒中患者中度至重度颅内出血的危险性增加。

２．近期未使用口服抗凝药或肝素的患者，应测定各项凝血参数，如果发现ＰＴ大于１５ｓ或ＡＰＴＴ延长，则应停止滴注本品。

３．与其他溶栓药联合应用时，该药应酌减用量。

４．该药不可用于有高危出血倾向者，如已知出血体质；口服抗凝药；目前或近期有严重的或危险出血；非压力性血管穿刺；严重的未控制的高血压；最近３个月有胃肠道溃疡史，食管静脉曲张，动脉瘤，动静脉畸形史；有出血倾向的肿瘤；严重肝病；最近１０ｄ内有严重的创伤或大手术。

治疗缺血性脑卒中时，需增加以下禁忌证：有颅内出血的历史或迹象；怀疑蛛网膜下腔出血；脑卒中发作时伴随癫痫发作；已有脑卒中历史或近３个月内头部严重创伤史；脑卒中发作后４８ｈ内使用肝素且ＡＰＴＴ时间延长；血小板计数小于１０万／ｍｍ３。

倍他司汀Ｂｅｔａｈｉｓｔｉｎｅ

其他名称：盐酸倍他司汀，盐酸培他啶。

【药代动力学】口服后吸收快而完全，３～５ｈ后达血药浓度峰值。肝脏分布最高，其次为脂肪组织、脾、肾。在肝脏代谢为无活性的物质，由尿液排泄，ｔ１／２为３．５ｈ。

【作用与用途】

治疗梅尼埃病；用于急性脑血管病（如短暂性脑缺血发作、脑栓塞等）及其所致的中枢性眩晕等，还可用于脑动脉硬化、多种原因引起的头痛；用于头部外伤或高血压所致的位置性眩晕、耳鸣等；治疗褥疮，促进创口的愈合。

【用法与用量】

１．口服通常成人一次６～１２ｍｇ，３次／ｄ，饭后口服。

２．肌内注射一次２～４ｍｇ，２次／ｄ。

【不良反应】

１．可有口干、食欲缺乏、恶心、呕吐、胃部不适、心悸等，偶有头晕、头痛、头胀、多汗。

２．偶见出血性膀胱炎、发热。

３．偶可出现过敏反应，如皮疹、皮肤瘙痒等。

【制剂与规格】片剂：４ｍｇ、５ｍｇ。注射液：２ｍｇ（２ｍＬ）、４ｍｇ（４ｍＬ）。

【注意事项】

１．有消化道溃疡史者或活动期消化道溃疡的患者、支气管哮喘患者、肾上腺髓质瘤患者慎用。

２．对孕妇及可能怀孕的妇女，在治疗上只有在判断其裨益大于危险时方可给药。

３．老年患者需注意减量服用。

４．禁用于对甲磺酸倍他司汀或处方中任何辅料有过敏史的患者及嗜铬细胞瘤患者。

长春胺Ｖｉｎｃａｍｉｎｅ

其他名称：长春花胺，长春花素，奥勃兰。

【药代动力学】长春胺缓释胶囊克服了“峰－谷”现象，防止血药浓度过高，可提供持久有效的血药浓度。每次服药后血药浓度保持１００ｎｇ／ｍＬ以上可达１２ｈ。

【作用与用途】本品可提高神经元对葡萄糖和循环氧的利用能力，扩张脑血管和毛细血管，改善脑血流量但不影响心脏血流量和全身血循环。用于治疗老年期心理行为障碍（如警觉性和记忆力丧失、头晕、耳鸣、时间与空间定向力障碍、失眠），也可用于急性脑血管病及脑外伤后综合征。眼科方面，可用于治疗缺血性视网膜疾病。耳、鼻、喉科方面，可用于治疗耳蜗前庭疾病。

【用法与用量】口服：一次３０ｍｇ，２次／ｄ，早、晚各服１次，最好饭后服用。

【不良反应】可见恶心、呕吐、腹痛、腹泻、便秘、失眠、荨麻疹等。

【制剂与规格】胶囊剂：３０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品不具有长期抗高血压作用，因此不能代替抗高血压治疗。

２．心律失常或低钾血症患者慎用。

３．颅内高压患者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

长春西汀Ｖｉｎｐｏｃｅｔｉｎｅ

其他名称：开文通，多力康。

【药代动力学】口服５ｍｇ，１ｈ后血药浓度达峰值，ｔ１／２为４～６ｈ。在肝脏内代谢，代谢产物为具弱类似长春西汀药效的阿普长春胺酸，且浓度高于原形药。本品在体内无蓄积倾向。脂溶性很高，易被组织吸收，分布广泛，可以通过血－脑脊液屏障。主要在肝脏代谢为阿普长春胺酸，由肾脏排出。

【作用与用途】本品为长春胺的衍生物，具有抑制磷酸二酯酶活性和增加血管平滑肌松弛的信使ｃＧＭＰ的作用，能选择性地增加脑血流量。此外，本品还能抑制血小板聚集，降低人体血液黏度，增强红细胞变形力，改善血液流动性和微循环，促进脑组织摄取葡萄糖，增加脑耗氧量，改善脑代谢。适用于脑梗死后遗症、脑出血后遗症、脑动脉硬化症等，以及它们引起的各种症状，如记忆障碍、眩晕、头痛、失语、抑郁症等。

【用法与用量】

１．口服成人一次５ｍｇ，３次／ｄ。

２．静脉滴注每日０．３～１ｍｇ／ｋｇ，每次２０～３０ｍｇ加入２５０～５００ｍＬ液体内，每日１～２次，缓慢滴注，疗程为１５ｄ。

【不良反应】

１．可出现皮疹、荨麻疹、瘙痒过敏症状。

２．可出现腹痛、腹泻、食欲不振等症状。

３．头昏、颜面潮红、血压轻度下降、心动过速等偶有发生。

４．出现白细胞减少，血清ＡＳＴ和ＡＬＴ、γ－ＧＴ、ＡＬＰ、ＢＵＮ升高等。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。注射液：１０ｍｇ、３０ｍｇ。

【注意事项】

１．长期使用应注意检查血常规。

２．颅内出血急性期禁用。孕妇或可能怀孕的妇女禁用，哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】本品不可与肝素同时使用。


川芎嗪Ｌｉｇｕｓｔｒａｚｉｎｅ

其他名称：川芎一号碱，四甲吡嗪。

【药代动力学】口服吸收及排泄迅速，可通过血－脑脊液屏障。

【作用与用途】本品有抗血小板聚集、扩张小动脉、改善微循环和活血化瘀作用，并对已聚集的血小板有解聚作用。用于缺血性脑血管疾病，如脑供血不足、脑血栓形成、脑栓塞引起的脑梗死、脉管炎、冠心病、心绞痛。

【用法与用量】

１．口服一次５０～１００ｍｇ，３次／ｄ，１个月为１个疗程。

２．静脉给药以本品注射液４０～８０ｍｇ，稀释于５％葡萄糖注射液或氯化钠注射液２５０～５００ｍＬ中静脉滴注。速度不宜过快，１次／ｄ，１０ｄ为１个疗程，一般使用１～２个疗程。

３．肌内注射一次４０～５０ｍｇ，１～２次／ｄ，缓慢注射，１５ｄ为１个疗程。

【不良反应】偶见胃部不适、口干、嗜睡等，饭后服用可避免或减轻。

【制剂与规格】胶囊剂：５０ｍｇ。注射液：４０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．脑水肿或少量出血者与缺血性脑血管病鉴别困难时应慎用。

２．孕妇或哺乳期妇女慎用。

３．脑出血或有出血倾向的患者禁用。

【药物相互作用】本品酸性较强，不宜与碱性药物配伍。

地芬尼多Ｄｉｆｅｎｉｄｏｌ

其他名称：眩晕停，盐酸地芬尼多。

【药代动力学】口服吸收完全，１．５～３ｈ血药浓度达峰值，主要经肾脏排泄。

【作用与用途】本品可改善椎基底动脉供血，调节前庭系统功能，抑制呕吐中枢，有抗眩晕及镇吐作用。有较弱的抗胆碱作用。用于防治多种原因或疾病引起的眩晕、恶心、呕吐，如乘车、船、飞机时的晕动病等。

【用法与用量】口服：成人，治疗晕动症一次２５～５０ｍｇ，３次／ｄ；预防晕动病应在出发前３０ｍｉｎ服药。

【不良反应】

１．常见不良反应有口干、心悸、头昏、头痛、嗜睡、不安和轻度胃肠不适，停药后即可消失。

２．偶有幻听、幻视、定向力障碍、精神错乱、忧郁等。

３．偶见皮疹、一过性低血压反应。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】

１．儿童用量请咨询医生或药师。

２．青光眼、胃肠道或泌尿道梗阻性疾病及心动过速患者慎用。

３．孕妇慎用。

４．如服用过量或出现严重不良反应，应立即就医。

５．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

６．６个月以内婴儿和肾功能不全患者禁用。

曲克芦丁Ｔｒｏｘｅｒｕｔｉｎ

其他名称：维脑路通，羟乙基芦丁。

【药代动力学】口服主要从胃肠道吸收，ｔｍａｘ为１～６ｈ，血浆蛋白结合率为３０％左右，ｔ１／２为１０～２５ｈ。可能存在肠肝循环，代谢产物７０％随粪便排出体外。

【作用与用途】本品能抑制血小板的聚集，有防止血栓形成的作用。同时能对抗５－ＨＴ、缓激肽引起的血管损伤，增加毛细血管抵抗力，降低毛细血管通透性，可防止血管通透性升高引起的水肿。用于缺血性脑血管病、血栓性静脉炎、中心性视网膜炎、血管通透性增高所致的闭塞综合征及毛细血管出血等。

【用法与用量】

１．肌内注射一次６０～１５０ｍｇ，２次／ｄ。２０ｄ为１个疗程，可用１～３个疗程，每疗程间隔３～７ｄ。

２．静脉滴注一次２４０～３６０ｍｇ，１次／ｄ。用５％～１０％葡萄糖注射液或低分子右旋糖酐注射液稀释后滴注。

３．口服一次１２０～１８０ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】不良反应少见，偶有胃肠道反应、心律失常、头晕、过敏反应、急性脑水肿等。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。注射液：１００ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．用药期间避免阳光直射、高温及过久站立。

２．孕妇及哺乳期妇女用药情况尚不明确。

３．儿童不推荐使用。

４．对本品过敏者禁用。

盐酸丁咯地尔ＢｕｆｌｏｍｅｄｉｌＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ

其他名称：甲氧吡丁苯，丁咯地尔，丁咯地尔盐酸盐，步复迈，意鲁顿。

【药代动力学】口服给药后在肠道中易吸收。广泛分布在体液和组织中。口服ｔｍａｘ为１．５～４ｈ。生物利用度为５０％～６０％，肌内注射为１００％。蛋白结合率为６０％～８０％。经肝脏代谢，经肾脏清除，ｔ１／２为２～３ｈ。不能经血液透析清除。

【作用与用途】本品为α受体阻断药，可松弛血管平滑肌，扩张血管，减少血管阻力，并有较弱的钙拮抗作用。另外，本品还具有改善红细胞变形性，抑制血小板聚集，改善微循环，增加氧分压的作用。用于：周围血管疾病如雷诺综合征、血栓闭塞性脉管炎、间歇性跛行；慢性脑血管供血不足引起的眩晕、耳鸣、智力减退、记忆力下降、注意力不集中、定向力障碍等。

【用法与用量】

１．片剂、胶囊、口服溶液，每日３００～６００ｍｇ，至少分２次服用，一日不超过６００ｍｇ。缓释片，１次／ｄ，每次６００ｍｇ。

２．静脉滴注１次／ｄ，每次０．１～０．２ｇ，稀释于２５０～５００ｍＬ葡萄糖注射液或生理盐水中，静脉缓慢滴注。

【不良反应】

１．心血管系统可出现血管扩张、低血压、心动过速、心律失常、血液循环停止。罕见心悸、心房颤动、高血压。

２．中枢神经系统可见一过性的轻微头痛、头晕，还可出现眩晕、嗜睡、失眠、癫痫发作、痉挛、肌阵挛等。使用极大剂量时可出现惊厥。

３．胃肠道可出现轻度且短暂的胃肠功能紊乱，包括畏食、恶心、呕吐、腹泻和胃部不适等。

４．皮肤可出现轻微且短暂的瘙痒和红斑，还可出现四肢灼热感，罕有银屑病的报道。

５．泌尿生殖系统罕见尿量增加、血清肌酸酐增加。

６．过敏反应可出现皮疹、休克等过敏反应。

７．其他罕有月经量改变、鼻出血的报道。动物实验表明，本品无致畸、致癌、致突变作用。

【制剂与规格】缓释片剂：６００ｍｇ。注射液：５０ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．肝肾功能损害者及正在服用抗高血压药物者慎用。

２．本品可引起头晕和思睡，因此司机及操作机械者不宜使用。

３．孕妇及哺乳期妇女慎用。

４．儿童不宜使用。

５．老年患者应慎用。

６．对本品过敏者，急性心肌梗死、心绞痛、阵发性心动过速、脑出血、有其他出血倾向或近期内有大量失血者，严重肾功能不全者，甲状腺功能亢进者禁用。

【药物相互作用】与降血压药物合用时，可能加重血压的下降。

桂哌齐特Ｃｉｎｅｐａｚｉｄｅ

其他名称：马来酸桂哌齐特，桂哌齐特马来酸盐，克林澳。

【药代动力学】在体内分布广泛，主要以肾、肝、甲状腺等含量较高。主要经肝脏代谢，大部分以原形由尿排泄。ｔ１／２为６０～７５ｍｉｎ。

【作用与用途】本品具有独特的内源性腺苷增效作用，抑制腺苷的重吸收并抑制腺苷脱氨酶活性，从而增强内源性腺苷的保护作用；温和的钙拮抗作用；增加红细胞的柔韧性及降低血液黏度，抑制血小板聚集；促进脑细胞对葡萄糖的利用，改善细胞营养和能量代谢；增加组织氧供，提高组织抗缺血缺氧能力，保护细胞功能。主要用于以下疾病：①脑血管疾病：脑动脉硬化、一过性脑缺血发作、脑血栓形成、脑栓塞、脑外伤术后恢复期、脑出血后遗症和脑外伤后遗症。②心血管疾病：冠心病、心绞痛。③外周血管疾病：下肢动脉粥样硬化病、血栓闭塞性脉管炎、动脉炎、雷诺病。④眼科、耳鼻喉科疾病：眼底血管硬化、阻塞、缺血所致的眼病，缺血所致的耳蜗前庭功能失常，突发性耳聋、耳鸣等。⑤糖尿病所致的周围血管病变及微循环障碍。

【用法与用量】

１．静脉滴注本品１６０～３２０ｍｇ溶于１０％葡萄糖注射液２５０～５００ｍＬ中或溶于生理盐水２５０～５００ｍＬ中，静脉缓慢滴入，每日１次，连续用药１４～２８ｄ。

２．静脉注射每日１６０ｍｇ，稀释后缓慢静脉注射，根据病情，１０～４５ｄ为１个疗程。

３．肌内注射８０ｍｇ，１～２次／ｄ。

【不良反应】偶见消化系统不适、头痛、失眠、皮疹等。国外报道偶见白细胞减少，故长期用药应注意定期检查血常规。

【制剂与规格】注射液：８０ｍｇ、２４０ｍｇ。

【注意事项】脑出血止血困难的患者、白细胞减少者或对本品过敏者禁用。

尼麦角林Ｎｉｃｅｒｇｏｌｉｎｅ

其他名称：麦角溴烟酯，抑血凝，乐喜林，恩霖。

【药代动力学】口服给药后迅速吸收，绝对生物利用度小于５％。本品的药代动力学不受年龄影响。本品约８０％经肾脏排泄。有严重肾功能不全的患者，尿中的代谢物的排泄显著减少。

【作用与用途】本品为半合成麦角碱衍生物，有α受体阻断作用和扩血管作用。可加强脑细胞能量的新陈代谢，增加氧和葡萄糖的利用。促进神经递质多巴胺的转换而增强神经传导，加强脑部蛋白质生物合成，改善脑功能。用于以下疾病：①急慢性血管性或代谢性脑功能不全。②急慢性周围血管性功能不全、头痛。③本品可用于动脉高血压、脑卒中后偏瘫患者的辅助治疗。改善脑梗死后遗症引起的情感障碍。④也适用于血管性痴呆，尤其在早期治疗时对认知、记忆等有改善，并能减轻疾病严重程度。

【用法与用量】

１．口服每次５～１０ｍｇ，３次／ｄ。

２．肌内注射每次２～４ｍｇ，２次／ｄ。

３．静脉滴注每次４～８ｍｇ，溶于１００ｍＬ生理盐水或葡萄糖注射液中静脉滴注，每日１～２次。

【不良反应】少数患者有轻微不良反应，如胃部不适、潮热潮红、嗜睡或失眠，通常与其扩张血管作用有关。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ、３０ｍｇ。注射液：４ｍｇ、８ｍｇ。

【注意事项】

１．本品能增加降压药的作用。

２．肾功能不全者应减量。

３．服药期间应禁止饮酒。

４．孕妇一般不宜应用，必需时应权衡利弊。

５．哺乳期妇女慎用。

６．儿童用药的安全性和有效性还不确定。

７．老年人使用本品，一般无须调整剂量。

８．有出血倾向和对本品过敏者禁用。

【药物相互作用】本品与降压药合用时能增加降压药的作用。

阿米三嗪／萝巴新ＡｌｍｉｔｒｉｎｅａｎｄＲａｕｂａｓｉｎｅ

其他名称：都可喜。

【药代动力学】口服吸收较慢，ｔｍａｘ为（３．５±１．２）ｈ，Ｃｍａｘ为（７８．５±５２．９）ｎｇ／ｍＬ，ｔ１／２为（４７．７±２８．０）ｈ。

【作用与用途】本品作用于颈动脉体化学感受器，兴奋呼吸，从而加强肺泡—毛细血管的气体交换，增加动脉氧分压和血氧饱和度。主要用于亚急性和慢性脑血管功能不全，脑卒中后遗症，老年性轻、中度痴呆和良性记忆障碍及缺血性耳蜗前庭功能失调等。

【用法与用量】口服：一次１片，２次／ｄ，早晚餐后服。维持剂量一次１片，１次／ｄ，疗程视病情而定。

【不良反应】极少数患者可有恶心、呕吐、头晕、心悸，继续服药后症状大多自行缓解。

【制剂规格】片剂：每片含二甲磺酸阿米三嗪３０ｍｇ、萝巴新１０ｍｇ。

【注意事项】

１．不宜用于哮喘。

２．治疗期间应监测血气。

３．用药期间应避免驾驶和操作机械。

４．孕妇及哺乳期妇女不宜使用。

５．对本品过敏者及严重肝肾功能损害者禁用。

【药物相互作用】忌与单胺氧化酶抑制药及含阿米三嗪的其他药物联合应用。

尼莫地平Ｎｉｍｏｄｉｐｉｎｅ

其他名称：尼莫同，尼立苏。

【药代动力学】本品口服吸收快，约１ｈ内血药浓度达峰值，ｔ１／２为１～２ｈ，彻底消除时间为８～９ｈ，９５％以上的药物与血浆蛋白结合。大部分以代谢产物的形式排出体外。口服后生物利用度仅为１３％。慢性肝功能损害者中本品的生物活性增加，其血药浓度峰值可达正常人的２倍。

【作用与用途】适用于各种原因的蛛网膜下腔出血后的脑血管痉挛和急性脑血管病恢复期的血液循环改善。

【用法与用量】

１．口服急性脑血管病恢复期，一次３０～４０ｍｇ，４次／ｄ，或６次／ｄ。

２．静脉滴注每分钟０．５μｇ／ｋｇ，同时应监测血压。

【不良反应】最常见的不良反应有以下几种。

１．心血管系统可引起血压下降、心率加快、心动过缓、心悸、高血压、充血性心力衰竭、心电图异常、静脉炎。

２．血液可出现血小板减少，偶见贫血、ＤＩＣ、深静脉血栓。

３．精神神经系统可出现头晕、头痛、嗜睡、虚弱、失眠、多汗，偶见抑郁、震颤。

４．胃肠道可见恶心、呕吐、腹泻、胃肠道出血。

５．呼吸系统可出现呼吸困难、喘息。

６．皮肤皮疹、瘙痒、皮肤发红、温热感、皮肤刺痛等。

７．肝脏可发生碱性磷酸酶、乳酸脱氢酶升高，还可见肝炎、黄疸。

８．泌尿生殖系统可见血清尿素氮和（或）肌酸酐升高。

９．其他可出现外周水肿、肌痛、肌痉挛及苯妥英中毒，偶有血糖升高。静脉滴注低速过快可出现头痛和颜面潮红。

【制剂与规格】片剂：３０ｍｇ、６０ｍｇ。注射液：２ｍｇ（１０ｍＬ）、１０ｍｇ（５０ｍＬ）。

【注意事项】

１．脑水肿及颅内压增高患者须慎用。

２．肝功能损害者应当慎用。

３．本品可引起血压的降低，使用时应注意减少或暂时停用降血压药物，或减少本品的用药剂量。

４．可产生假性肠梗阻，表现为腹胀、肠鸣音减弱。

５．避免与β受体阻断药或其他钙通道阻断药合用。

６．孕妇及哺乳期妇女不宜应用。

【药物相互作用】

１．与其他作用于心血管的钙通道阻断药联合应用时可增加其他钙通道阻断药的效用。

２．与西咪替丁联合应用１周以上者，尼莫地平血药浓度可增加５０％，这可能与西咪替丁抑制肝内细胞色素Ｐ４５０酶使尼莫地平代谢受阻有关。

托哌酮Ｔｏｌｐｅｒｉｓｏｎｅ

其他名称：盐酸托哌酮，甲苯哌丙酮，甲哌酮，Ｎ－５５３，脑脉宁，托哌松。

【药代动力学】口服吸收迅速，１～２ｈ血药浓度达峰值。

【作用与用途】本品具有血管扩张作用及中枢性肌肉松弛作用。可直接扩张血管平滑肌和抑制多突触反射，能降低骨骼肌张力，缓解因脑、脊髓受损而出现的肌肉强直、阵挛等。适用于治疗缺血性血管病，如动脉硬化、血管内膜炎等；还适用于脑卒中后遗症、脊髓末梢神经疾患等。对各种脑血管疾病引起的头痛、眩晕、失眠、肢体发麻、记忆力减退、耳鸣等症状有一定疗效。

【用法与用量】口服：一次５０～１００ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】少数患者服后有食欲不振、腹痛、头晕、嗜睡、面部潮红、患肢肿痛、下肢无力、乏力等症状，但不严重，多为一过性，一般停药１～２ｄ即消失。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】孕妇及哺乳期妇女用药情况尚不明确。

维生素Ｅ烟酸酯ＶｉｔａｍｉｎＥＮｉｃｏｔｉｎａｔｅ

其他名称：烟酸维生素Ｅ，烟酸生育酚酯，维尔新，威氏克。

【药代动力学】维生素Ｅ有５０％～８０％在肠道吸收，吸收需要有胆盐和饮食中脂肪存在，以及有正常的胰腺功能，与血中β－脂蛋白结合，贮存于全身组织，尤其是在脂肪组织中，贮存量可供４年所需，肝内代谢，经胆汁和肾排泄。烟酸在胃肠道吸收，口服３０～６０ｍｉｎ血药浓度达峰值，广泛分布到各组织，ｔ１／２约为４５ｍｉｎ。肝内代谢。治疗量的烟酸仅有小量以原形及代谢物由尿排出，用量超过需要时，绝大部分经肾排出。食物中色氨酸通过肠道细菌作用转换为烟酸。烟酸有周围血管扩张作用。

【作用与用途】本品可舒张周围血管，增加血流量，降低毛细血管通透性，还能抑制胆固醇的合成，大剂量可降低血清胆固醇及三酰甘油浓度。用于高脂血症及动脉粥样硬化的防治。

【用法与用量】口服：一次０．１～０．２ｇ，３次／ｄ。

【不良反应】可有颈面部感觉温热、皮肤发红、头痛等反应，亦可出现严重皮肤潮红、瘙痒、胃肠道不适。

【制剂与规格】胶囊剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．对诊断有干扰，如荧光测定尿中儿茶酚胺浓度呈假阳性，尿糖班氏试剂测定呈假阳性，血尿酸测定可增高。

２．如动脉出血、糖尿病、青光眼、痛风、高尿酸血症、肝病、溃疡病、低血压患者等慎用。

３．２岁以下小儿胆固醇为正常发育所需，不推荐应用烟酸降低血脂。

４．维生素Ｅ能部分通过胎盘，故孕妇慎用。

【药物相互作用】

１．大量氢氧化铝可使小肠上段的胆酸沉淀，降低脂溶性维生素Ｅ的吸收。

２．避免香豆素及其衍生物与大量维生素Ｅ同用，以防止低凝血酶原血症发生。

３．降血脂药考来烯胺和考来替泊、矿物油及硫糖铝等药物可干扰维生素Ｅ的吸收。

４．缺铁性贫血补铁时对维生素Ｅ的需要量增加。

５．维生素Ｅ可促进维生素Ａ的吸收，使肝内维生素Ａ的贮存和利用增加，并降低维生素Ａ中毒的发生；但超量时可减少维生素Ａ的体内贮存。

６．异烟肼可阻止烟酸与辅酶Ⅰ的结合，而致烟酸缺少。

７．烟酸与胍乙啶等肾上腺素受体阻断型抗高血压药合用，其血管扩张作用协同增强，并可产生直立性低血压。

藻酸双酯钠ＡｌｇｉｎｉｃＳｏｄｉｕｍＤｉｅｓｔｅｒ

其他名称：仙诺，尔正先。

【作用与用途】本品具有抗血栓，降低血黏度，微动、静脉解痉，红细胞及血小板解聚等前列腺环素（ＰＧＩ２）样作用。本品还有明显降低血脂的作用。本品对外周血管有明显的扩张作用，能有效改善微循环，抑制动静脉内血栓的形成。本品还有降血糖和降血压等多种功能。主要用于缺血性脑血管病及心血管疾病的防治；也可用于治疗弥散性血管内凝血、慢性肾小球肾炎及出血热等。

【用法与用量】

１．口服一次５０～１００ｍｇ，３次／ｄ。

２．静脉滴注一次１～３ｍｇ／ｋｇ，最大不超过１５ｍｇ。１０～１４ｄ为１个疗程。

【不良反应】较少，可有发热、白细胞及血小板减少、血压降低、肝功能及心电图异常、子宫或结膜下出血、过敏反应、头痛、心悸、烦躁、乏力、嗜睡等。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。注射液：５０ｍｇ（１ｍＬ）、１００ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．低血压、低血容量者，血小板减少症、非高黏滞血症、非血小板聚集亢进患者及过敏性体质者慎用。

２．有出血病史、血友病、脑出血及严重肝、肾功能不全者禁用。

３．孕妇及哺乳期妇女用药情况尚不明确。

依达拉奉Ｅｄａｒａｖｏｎｅ

其他名称：依达拉丰，ＭＣ－９７１，必存，易达生。

【药代动力学】血清蛋白和血清白蛋白结合率分别为９２％和８９％～９１％。在血浆中的代谢物为硫酸结合物、葡萄糖醛酸结合物。在尿中主要代谢物为葡萄糖醛酸结合物、硫酸结合物。每次给药后１２ｈ，排泄尿液中含０．７％～０．９％原药，７１％～７９．９％代谢物。体内没有蓄积。

【作用与用途】用于改善急性脑梗死所致的神经症状、日常生活活动能力和功能障碍。

【用法与用量】静脉滴注：一次３０ｍｇ，２次／ｄ，加入适量生理盐水中稀释后静脉滴注，３０ｍｉｎ内滴完，１个疗程在１４ｄ以内。尽可能在发病后２４ｈ内开始给药。

【不良反应】

１．严重不良反应

（１）急性肾衰竭。

（２）伴有ＡＳＴ、ＡＬＴ、ＡＬＰ、γ－ＧＴ、ＬＤＨ上升等肝功能异常和黄疸。

（３）血小板減少。

（４）弥散性血管内凝血。

２．其他不良反应

（１）过敏反应：主要表现为皮疹、潮红、肿胀、疱疹、瘙痒感。

（２）血细胞系统：主要表现为红细胞减少、白细胞增多、白细胞减少、血细胞比容减少、血红蛋白减少、血小板增多、血小板减少。

（３）注射部位：主要表现为注射部位皮疹、红肿等。

（４）肝脏：主要表现为ＡＳＴ、ＡＬＴ、ＬＤＨ、ＡＬＰ、γ－ＧＴ、总胆红素升高，尿胆原阳性，胆红素尿。

（５）肾脏：主要表现为ＢＵＮ升高，血清尿酸升高，血清尿酸下降，蛋白尿、血尿、肌酐升高。

（６）消化系统：嗳气。

（７）其他：发热、热感、血压升高、血清胆固醇升高、三酰甘油升高、血清总蛋白减少、ＣＰＫ升高、血清钾下降、血清钙下降。

【制剂与规格】注射液：１０ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．轻、中度肾功能损害的患者慎用，重度肾衰竭者禁用。

２．肝功能损害患者、心脏疾病患者、８０岁以上患者应慎用。

３．既往对本品有过敏史者、孕妇及哺乳期妇女禁用本品。

４．儿童不应使用本品。

５．老年患者用药因老年生理功能低下，不良反应出现时应停止给药并适当处理。

【药物相互作用】

１．与抗生素合用时，需进行多次肾功能检测。

２．本品原则上必须用生理盐水稀释，且不可和高能量输液、氨基酸制剂混合或由同一通道静脉滴注。

３．勿与抗癫痫药混合。

４．勿与坎利酸钾混合。

丁苯酞Ｂｕｔｙｌｐｈｔｈａｌｉｄｅ

其他名称：恩必普。

【药代动力学】本品在胃肠道的吸收较快。在测定的各脏器中，胃、脂肪、肠、脑等组织中本品的含量较高。约７０％以代谢产物形式排出。

【作用与用途】用于治疗轻、中度急性缺血性脑卒中。

【用法与用量】口服：一次０．２ｇ，３次／ｄ，空腹服用，１０～１２ｄ为１个疗程。

【不良反应】

１．主要为氨基转移酶轻度升高，停药后可恢复正常。偶见恶心、腹部不适等。

２．可出现轻度幻觉等精神症状，停药后可恢复。

３．可见皮疹。

【制剂与规格】软胶囊剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．餐后服用影响药物吸收，故应餐前服用。

２．肝肾功能受损者慎用。用药过程中需注意肝功能变化。

３．有精神症状者慎用。

４．孕妇及哺乳期妇女用药情况尚未明确。

５．对本品或芹菜过敏者、有严重出血倾向者禁用。

石杉碱甲ＨｕｐｅｒｚｉｎｅＡ

其他名称：哈伯因，双益平。

【药代动力学】给药后主要通过肾脏排出，２４ｈ排出给药剂量的７３．６％，从粪便排出给药剂量的（２．８±１．２）％。７ｄ内总排泄量为给药量的８６％。

【作用与用途】本品适用于良性记忆障碍、脑血管疾病、脑创伤、器质性精神障碍、外周血管阻塞性疾病、糖尿病神经病变、急慢性跟腱疼痛、运动性肌肉创伤。

【用法与用量】

１．口服０．１～０．２ｍｇ／次，２次／ｄ，最多不超过０．４５ｍｇ／ｄ。

２．肌内注射每次０．２～０．４ｍｇ。

【不良反应】少数患者给药后见耳鸣、头晕、肌束颤动、出汗、腹痛等，个别患者有瞳孔缩小、呕吐、大便增加、视力模糊、心率改变、流涎、思睡等不良反应。上述不良反应的出现率，除恶心外均较新斯的明为低，且多可自行消失。严重者可用阿托品对抗。

【制剂与规格】注射液：０．２ｍｇ／ｍＬ。片剂：０．０５ｍｇ。

【注意事项】

１．慎用于孕妇。

２．低血压患者不宜使用。

３．对本品过敏者，心绞痛及严重心动过缓、支气管哮喘、机械性肠梗阻、癫痫、肾功能不全、尿路梗阻患者禁用。

利斯的明Ｒｉｖａｓｔｉｇｍｉｎｅ

其他名称：重酒石酸卡巴拉汀，艾斯能，利凡斯的明。

【药代动力学】口服完全迅速吸收，约１ｈ达到血浆峰浓度。本品与血浆蛋白结合力较弱。容易通过血－脑脊液屏障，Ｖｄ为１．８～２．７Ｌ／ｋｇ。本品主要通过胆碱酯酶介导的水解作用而迅速代谢，ｔ１／２约１ｈ。主要以代谢物通过肾脏排泄。服用２４ｈ内大部分经肾脏迅速排泄（＞９０％），仅有＜１％的药物经粪便排泄。体内无蓄积。

【作用与用途】治疗轻、中度阿尔茨海默型痴呆，即可疑阿尔茨海默病或阿尔茨海默病（ＡＤ）。

【用法与用量】口服：２次／ｄ，与早、晚餐同服。推荐起始剂量为１．５ｍｇ，２次／ｄ；如患者服用至少４周以后对此剂量耐受良好，可将剂量增至３ｍｇ，２次／ｄ；当患者继续服用至少４周以后对此剂量耐受良好，可逐渐增加剂量至４．５ｍｇ，甚至６ｍｇ，２次／ｄ。倘若治疗中出现不良反应或体重下降，应将每日剂量减至患者能够耐受的剂量为止。维持剂量：１．５～６ｍｇ／次，２次／ｄ。最高推荐剂量：６ｍｇ／次，２次／ｄ。

【不良反应】

１．一般情况异常意外创伤、疲劳、虚弱。

２．中枢和周围神经系统异常眩晕、头痛、困倦。

３．胃肠系统异常恶心、呕吐、腹泻、食欲减退、消化不良。

４．精神异常激动、失眠、精神错乱、抑郁。

５．防御机制异常上呼吸道感染、泌尿道感染。

６．其他出汗增多、全身不适、体重下降、震颤。

【制剂规格】胶囊剂：１．５ｍｇ、３ｍｇ、４．５ｍｇ、６ｍｇ。

【注意事项】

１．病态窦房结综合征（简称病窦综合征）或伴严重心律失常患者应慎用。

２．消化道溃疡病患者慎用。

３．有呼吸系统疾病病史或正在发病的患者服用本品治疗后能产生异常临床表现的患者，应慎用。

４．尿道梗阻和痉挛者慎用。

５．服用本品的患者应停止哺乳喂养。

６．已知对本品、其他氨基甲酸衍生物或剂型成分过敏者禁用。

【药物相互作用】由于本品具有影响抗胆碱药物活性的药效学作用特点，所以不应与其他拟胆碱药合用。

第八节 改善脑代谢及促智药

对于早期或轻、中度痴呆，可用下列药物治疗：①改善脑代谢药物：包括吡拉西坦、脑蛋白水解物等。②促智药：胆碱酯酶抑制剂，可提高乙酰胆碱水平，包括多奈哌齐、石杉碱甲等。对于老年期痴呆的治疗原则为早期治疗，联合用药。

一、改善脑代谢药

改善脑代谢药的代表药为奥拉西坦。此药为脑代谢改善药，属于γ－氨基丁酸的环形衍生物。有抗物理因素、化学因素所致的脑功能损伤的作用。能促进脑内ＡＴＰ、乙酰胆碱合成并增强神经兴奋的传导，具有促进脑内代谢作用。可以对抗由物理因素、化学因素所致的脑功能损伤。对缺氧所致的逆行性健忘有改进作用。可以增强记忆、提高学习能力。本品为促智药，临床用于老年性痴呆，多发性梗死性痴呆及神经症、脑外伤、脑炎等症引起的大脑功能不全、记忆力障碍，特别是对防治老年性痴呆疗效显著。

艾地苯醌Ｉｄｅｂｅｎｏｎｅ

其他名称：羟癸甲氧醌，金博瑞。

【药代动力学】口服吸收良好，３ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２约为８ｈ。

【作用与用途】本品为脑代谢、精神症状改善药，可激活脑线粒体呼吸活性，改善脑缺血的脑能量代谢，改善脑内葡萄糖利用率，使脑内ＡＴＰ产生增加，抑制脑线粒体生成过氧化脂质，抑制脑线粒体膜脂质过氧化作用所致的膜障碍。用于慢性脑血管病及脑外伤等所引起的脑功能损害，能改善主观症状、语言障碍、焦虑、抑郁、记忆减退、智能下降等精神行为障碍。

【用法与用量】口服：成人每次３０ｍｇ，３次／ｄ，饭后服用。

【不良反应】发生率为３％左右，主要有过敏反应、皮疹、恶心、食欲不振、腹泻、兴奋、失眠、头晕等。偶见白细胞减少、肝功能损害。

【制剂与规格】片剂：３０ｍｇ。

【注意事项】

１．长期服用，要注意检查ＡＳＴ、ＡＬＴ等肝功能指标。

２．对孕妇给予本品安全性还未完全确定，因而禁用。由于本品可向母乳中传递，因而哺乳期妇女应慎用药。

氨酪酸ＡｍｉｎｏｂｕｔｙｒｉｃＡｃｉｄ

其他名称：γ－氨酪酸，γ－氨基丁酸。

【药代动力学】极易透过血－脑脊液屏障，在脑组织内分布广，作用时间长。

【作用与用途】本品能提高葡萄糖磷酸化酶的活性，促进磷脂吸收及脑蛋白的合成，调节脑内神经递质平衡，使组织代谢活动旺盛；本品能改善血液循环，增加脑血流量，加强脑灌注，增强神经细胞抗缺氧能力；本品本身也是神经递质，具有提高中枢神经系统功能，激活、保护和修复神经细胞等作用，可促进大脑代谢，改善和提高智力状况；本品与α－酮戊二酸反应能生成谷氨酸而引起降低血氨作用，能促进各类昏迷患者（肝性脑病、酒精中毒、一氧化碳中毒、药物中毒所致昏迷等）的苏醒。用于脑卒中后遗症、脑动脉硬化症、脑外伤后遗症及一氧化碳中毒所致昏迷的辅助治疗，亦可用于各型肝性脑病。

【用法与用量】

１．静脉滴注①用于脑卒中后遗症等，０．５～１ｇ，缓慢静脉滴注。②用于肝性脑病的治疗，１～４ｇ，２～３ｈ滴完。

２．口服１ｇ／次，３次／ｄ。

【不良反应】用药后偶见灼热感、恶心、头晕、失眠、便秘、腹泻。大剂量时可出现肌无力、运动失调、血压降低及呼吸抑制。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。注射液：２５０ｍＬ，含氨酪酸１ｇ、氯化钠２．２５ｇ。

【注意事项】

１．静脉滴注必须充分稀释后缓慢进行，以免引起血压急剧下降而导致休克。

２．静脉滴注过程中如出现胸闷、气急、头昏、恶心等症状，应立即停药。

３．孕妇及哺乳期妇女用药情况尚不明确。

４．对本品过敏者禁用。

奥拉西坦Ｏｘｉｒａｃｅｔａｍ

其他名称：脑复智，倍清星，欧来宁。

【药代动力学】口服吸收迅速并分布于全身体液。ｔｍａｘ约为１ｈ，Ｃｍａｘ约为４８．３４μｇ／ｍＬ，ｔ１／２为３．３４ｈ。药物消除迅速，约４０％的原形药在服药后４８ｈ内经尿排出。

【用法与用量】

１．口服每次８００ｍｇ，２次／ｄ，重症患者每日２～８ｇ。

２．静脉注射或肌内注射每次１ｇ。

【作用与用途】本品为脑代谢改善药，属于γ－氨基丁酸的环形衍生物。有抗物理因素、化学因素所致的脑功能损伤的作用。能促进脑内ＡＴＰ的合成，可促进乙酰胆碱合成，增强神经兴奋的传导，具有促进脑内代谢作用。对缺氧所致的逆行性健忘有改进作用。可以增强记忆、提高学习能力。适用于轻、中度血管性痴呆，老年性痴呆，以及脑外伤等症引起的记忆与智能障碍。

【不良反应】不良反应少见，偶见皮肤瘙痒、恶心、神经兴奋、头晕、头痛、睡眠紊乱，但症状较轻，停药后可自行恢复。

【制剂与规格】片剂：０．４ｇ。注射液：１ｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．孕妇及哺乳期妇女用药情况尚未明确。

２．对本品过敏者禁用。

茴拉西坦Ａｎｉｒａｃｅｔａｍ

其他名称：阿尼西坦，脑康酮。

【药代动力学】口服吸收后，ｔｍａｘ为２０～４０ｍｉｎ，ｔ１／２为２２ｍｉｎ。主要分布在胃肠道、肾、肝、脑和血液。４ｈ后血药浓度已难测出。２４ｈ后，７１％～８５％由尿中排出，４％从粪便中排出。尿中主要代谢产物为Ｎ－对甲氧基苯甲酰氨基丁酸和５－羟基－２－吡咯烷酮。

【作用与用途】本品通过血－脑脊液屏障选择性作用于中枢神经系统。对于脑出血、脑梗死、短暂性脑缺血、脑炎，以及脑震荡、脑挫伤后的头痛、头晕、肢体麻木、乏力、睡眠困难等脑功能障碍均有改善作用。特别是对脑血管疾病后的记忆减退、中老年的记忆减退、神经衰弱症状、精神病及其他精神障碍者的记忆减退有显著疗效。本品口服吸收好，不良反应较少，是较为安全的脑功能改善药。可作为老年性痴呆的预防和治疗用药。

【用法与用量】口服：每次０．２ｇ，３次／ｄ，１～２个月为１个疗程或遵医嘱。根据病情和用药后反应，用量和疗程可酌情增减。

【制剂与规格】胶囊剂：０．１ｇ。片剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。注射液：１００ｍｇ（５ｍＬ）。

【不良反应】偶有口干、嗜睡，停药后消失。有时可出现兴奋、头痛、头重、眩晕、谵妄、失眠、困倦、焦虑、嗳气、呕吐、腹泻、食欲不振、腹痛、皮疹、瘙痒、贫血，ＡＳＴ、ＡＬＴ、ＡＬＰ、ＢＵＮ升高，颜面潮红、耳鸣等。

【注意事项】

１．本品对孕妇是否安全尚不确定，孕妇和哺乳期妇女应慎用。

２．老人生理功能降低，应减量。

３．对小儿的安全性尚未肯定（无使用经验）。

４．对肝肾功能严重障碍者禁用。

吡拉西坦Ｐｉｒａｃｅｔａｍ

其他名称：脑复康。

【药代动力学】本品进入血液后，透过血－脑脊液屏障到达脑和脑脊液，大脑皮质和嗅球的浓度较脑干中浓度更高。易通过胎盘屏障。ｔ１／２为５～６ｈ，Ｖｄ为０．６Ｌ／ｋｇ，肾脏清除率为８６ｍＬ／ｍｉｎ。

【作用与用途】本品为脑代谢改善药，属于γ－氨基丁酸的环形衍生物。有抗物理因素、化学因素所致的脑功能损伤的作用。适用于急慢性脑血管病、脑外伤、各种中毒性脑病等多种原因所致的记忆减退以及轻、中度脑功能障碍。也可用于儿童智能发育迟缓。

【用法与用量】

１．口服每次０．８～１．６ｇ，３次／ｄ，４～８周为１个疗程。儿童用量减半。

２．肌内注射每次１ｇ，２～３次／ｄ。

３．静脉滴注每次４～８ｇ，１次／ｄ，用５％或１０％葡萄糖注射液或生理盐水稀释至２５０ｍＬ后使用。

【不良反应】

１．恶心、腹部不适、食欲减退、腹胀、腹痛等，症状的轻重与服药剂量直接相关。

２．兴奋、易激动、头晕、头痛和失眠等，但症状轻微，且与服用剂量大小无关。停药后以上症状消失。

３．偶见轻度肝功能损害，表现为轻度氨基转移酶升高，但与药物剂量无关。

【制剂与规格】注射液：１ｇ（５ｍＬ）。片剂：０．４ｇ。

【注意事项】

１．锥体外系疾病、Ｈｕｎｔｉｎｇｔｏｎ舞蹈症者禁用本品，以免加重症状。

２．本品易通过胎盘屏障，故孕妇禁用。

３．新生儿禁用。

４．肝肾功能障碍者慎用并应适当减少剂量。

【药物相互作用】本品与华法林联合应用时，可延长凝血酶原时间，可诱导血小板聚集的抑制。在接受抗凝治疗的患者中，同时应用吡拉西坦时应特别注意凝血时间，防止出血危险，并调整抗凝治疗的药物剂量和用法。

二、促智药

胆碱酯酶抑制剂（ＣｈＥＩ）可延迟乙酰胆碱的代谢分解，从而延长突触后受体的兴奋。代表药物有石杉碱甲和盐酸多奈哌齐。石杉碱甲是从石杉科石杉属蛇足石杉中分离得到的新结构生物碱，是一种强效、可逆的胆碱酯酶抑制剂，通过加强脑内胆碱能神经元功能而改善ＡＤ患者的记忆。盐酸多奈哌齐（安理申）是第二代胆碱酯酶（ＣｈＥ）抑制剂，可逆性地抑制乙酰胆碱酯酶（ＡＣｈＥ）引起的乙酰胆酰水解而增加受体部位的乙酰胆碱含量。还可能包括对肽的处置、神经递质受体或钙通道的直接作用。

多奈哌齐Ｄｏｎｅｐｅｚｉｌ

其他名称：盐酸多奈哌齐，安理申。

【药代动力学】口服吸收良好，给药后３～４ｈ达血药峰浓度，相对生物利用度为１００％。一日口服１～１０ｍｇ，血浆浓度与剂量呈线性相关。ｔ１／２约为７０ｈ。治疗３周内血药浓度达稳态。饮食对本品的吸收无影响。血浆蛋白结合率为９５％，本品以原形和代谢产物排泄。从尿中及粪便中排出。

【作用与用途】本品通过抑制胆碱酯酶活性，使突触间隙ＡＣｈ的分解减慢，从而提高ＡＣｈ的含量，改善ＡＤ患者的认知功能。用于轻度或中度阿尔茨海默型痴呆症状的治疗。

【用法与用量】口服：成年或老年人初始剂量为１次／ｄ，５ｍｇ／次，应晚上睡前口服。一日５ｍｇ的剂量应至少维持１个月。１个月后，可以将剂量增加到１次／ｄ，一次１０ｍｇ。推荐最大剂量为１０ｍｇ。对于肾功能及轻至中度肝功能不全者，本品的消除不受影响。

【不良反应】

１．最常见的不良反应是腹泻、肌肉痉挛、乏力、恶心、呕吐和失眠。其他常见的不良反应是头痛、疼痛、意外伤害、普通的感冒、腹部功能紊乱和头晕、心动过缓和少见的窦房传导阻滞。房室传导阻滞和癫痫也有报道。

２．有幻觉、易激怒和攻击行为等精神紊乱的报道。也有一些关于厌食、胃及十二指肠溃疡和胃肠道出血的报道。可见血肌酸激酶浓度的轻微增高。

３．服用本品的阿尔茨海默病患者继续驾驶或操作复杂机械的能力应当由治疗医生做出常规的评估。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ、５ｍｇ。

【注意事项】

１．本品为胆碱酯酶抑制剂，麻醉时可能会增强琥珀酰胆碱型药物的肌肉松弛作用。

２．有病窦综合征或其他室上性心脏传导疾病的患者尤其要注意。

３．注意观察那些可能患有心脏传导阻滞或长期窦性间隙的患者。

４．对于患溃疡病危险性增大的患者应监测其症状。

５．可引起膀胱排出受阻。

６．拟胆碱作用可能造成癫痫大发作。

７．有哮喘史或阻塞性肺疾病史的患者应慎用胆碱酯酶抑制剂。服用本品时应避免合用其他乙酰胆碱酯酶抑制剂、胆碱能系统的激动剂或拮抗剂。

８．多奈哌齐不应在孕期使用，服用多奈哌齐的妇女不能哺乳。

９．本品不推荐用于儿童。

１０．老年患者用药参照用法用量或遵医嘱。

１１．禁用于对本品、哌啶衍生物或制剂中赋形剂有过敏史的患者。禁用于孕妇。哺乳期妇女服用本品时暂停哺乳。

【药物相互作用】本品有与抗胆碱药相互作用的可能。也有与共同治疗的药物像琥珀胆碱、其他神经肌肉接头阻断药、胆碱能激动剂或β受体阻断药等有协同作用的可能。

加兰他敏Ｇａｌａｎｔｈａｍｉｎｅ

其他名称：强肌片，Ｎｉｖａｌｉｎ，氢溴酸加兰他敏。【药代动力学】口服给药后吸收完全。健康成人单次口服本品１０ｍｇ，ｔｍａｘ为１～２ｈ，平均Ｃｍａｘ为（６９．７２±１４．７３）ｎｇ／ｍＬ，平均ｔ１／２为（８．６８±１．８７）ｈ。药物在组织中的分布依次为肾、肝和脑，脑组织中的药物浓度约为血浆浓度的３倍。大部分药物在体内代谢。代谢产物连同未代谢部分基本上可在７２ｈ内通过肾脏排泄。

【作用与用途】本品适用于良性记忆障碍，提高患者指向记忆、联想学习、图像回忆、无意义图形再认及人像回忆等能力。对痴呆患者和脑器质性病变引起的记忆障碍也有改善作用。用于：重症肌无力症；小儿麻痹后遗症；拮抗氯化筒箭毒碱及类似药物的非去极化肌松作用；神经系统或外伤所致的运动障碍等神经肌肉功能紊乱，术后肠麻痹、尿潴留；作为手术麻醉后的催醒剂。本品注射液可逆转注射氢溴酸东莨菪碱所致的中枢抗胆碱作用。

【用法与用量】

１．口服一次５ｍｇ，４次／ｄ；３ｄ后改为一次１０ｍｇ，４次／ｄ，或遵医嘱。

２．肌内注射一次１２～２４ｍｇ，每日或隔日１次，３０～５０ｄ为１个疗程。

【不良反应】

１．心血管系统心动过缓、心律失常、低血压。

２．神经系统系统疲劳、头晕眼花、头痛、发抖、张力亢进、感觉异常、失语症、眩晕、易激惹。

３．精神系统失眠、梦幻。

４．内分泌系统血糖增高、低钾血症、轻度体重减轻、中度出汗。

５．血液系统贫血、血小板减少。

６．消化系统口干、畏食、呕吐、腹胀、腹痛、腹泻、消化不良、恶心。

７．皮肤皮内注射时注射部位可出现弥漫性红斑。

８．其他过敏反应。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。注射液：１ｍｇ（１ｍＬ）、２．５ｍｇ（１ｍＬ）、５ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．孕妇及哺乳期妇女用药情况尚不明确。

２．严重心脏病及低血压患者、有消化性溃疡病史者、帕金森病患者及尿路梗阻者慎用。

３．癫痫、运动功能亢进、支气管哮喘、心绞痛、严重肝肾功能损害者禁用。青光眼患者不宜使用。

【药物相互作用】

１．阻断交感神经节的降压药可减弱本品的效应。

２．红霉素降低本品疗效。

３．本品可减弱吸入全麻药的疗效。

４．西咪替丁及酮康唑可提高本品的生物利用度。

５．帕罗西汀可使本品口服生物利用度增加。

利斯的明Ｒｉｖａｓｔｉｇｍｉｎｅ

其他名称：卡巴拉汀，重酒石酸利斯的明，艾斯能（Ｅｘｅｌｏｎ）。

【药代动力学】口服吸收完全迅速，约１ｈ达血浆峰浓度。服用３ｍｇ的绝对生物利用度约３６％。与血浆蛋白结合力较弱（约４０％）。易透过血－脑脊液屏障，Ｖｄ为１．８～２．７Ｌ／ｋｇ。本品主要通过胆碱酯酶介导的水解作用而迅速、广泛地代谢（ｔ１／２约１ｈ）。尿中未发现本品药物原形，其主要以代谢物通过肾脏排泄。放射性核素１４Ｃ标记的重酒石酸卡巴拉汀服用２４ｈ内，大部分经肾脏迅速排泄（＞９０％），仅有＜１％的药物经粪便排出。体内无重酒石酸卡巴拉汀或其代谢物的蓄积。

【作用与用途】本品可作为底物与ＡＣｈ结合，阻止ＡＣｈ的水解，从而促进胆碱能神经的传导，缓解因胆碱能神经功能缺陷所致的认知功能障碍。用于治疗轻、中度阿尔茨海默型痴呆。

【用法与用量】口服：２次／ｄ，与早、晚餐同服。起始剂量为１．５ｍｇ，２次／ｄ。如能耐受，在至少两周后可将剂量增至３ｍｇ，２次／ｄ；同样，可逐渐增加剂量至４．５～６ｍｇ，２次／ｄ。肾功能或肝功能减退患者服药不必调整剂量。

【不良反应】

１．一般情况异常意外创伤、疲劳、虚弱。

２．中枢和周围神经系统异常眩晕、头痛、困倦。

３．胃肠系统异常恶心、呕吐、腹泻、食欲减退、消化不良。

４．精神异常激动、失眠、精神错乱、抑郁。

５．防御机制异常上呼吸道感染、泌尿道感染。

６．其他出汗增多、全身不适、体重下降、震颤。女性患者对恶心、呕吐、食欲减退和体重下降更为敏感。

【制剂与规格】胶囊剂：１．５ｍｇ、３ｍｇ、４．５ｍｇ、６ｍｇ。

【注意事项】

１．病窦综合征、严重心律失常、胃及十二指肠溃疡活动期、呼吸系统疾病、尿道梗阻、癫痫患者及孕妇、哺乳期妇女慎用。

２．已知对利斯的明、氨基甲酸盐衍生物或剂型成分过敏者禁用。

【药物相互作用】本品具有影响抗胆碱药物活性的药效学作用特点，不应与其他拟胆碱药合用。作为胆碱酯酶抑制剂，本品可以增强肌肉松弛药镇痛时的肌肉松弛效果。

石杉碱甲ＨｕｐｅｒｚｉｎｅＡ

其他名称：哈伯因，诺苏林。

【药代动力学】动物实验表明，本品喂饲后吸收迅速而完全，分布亦快，ｔ１／２α为９．８ｍｉｎ，ｔ１／２β为２４７．５ｍｉｎ。排泄缓慢，主要通过尿液以原形及代谢产物形式排出体外。

【作用与用途】本品为胆碱酯酶抑制剂，对乙酰胆碱酯酶具有选择性抑制作用，易通过血－脑脊液屏障。具有促进记忆再现和增强记忆保持的作用。适用于良性记忆障碍，提高患者指向记忆、联想学习、图像回忆、无意义图形再认及人像回忆等能力。对痴呆患者和脑器质性病变引起的记忆障碍亦有改善作用。亦可用于重症肌无力。

【用法与用量】口服：一次０．１～０．２ｍｇ，２次／ｄ，一日量最多不超过０．４５ｍｇ。

【不良反应】少数患者给药后可引起头晕、恶心、出汗、胃肠道不适、视力模糊、乏力等反应，一般可自行消失，反应明显时减量，停药后缓解、消失。

【制剂与规格】片剂：５０μｇ。

【注意事项】

１．心动过缓、支气管哮喘者慎用。

２．本品为可逆性ＡＣｈＥ抑制剂，其用量有个体差异，一般应从小剂量开始，逐渐增量。

３．孕妇及哺乳期妇女用药尚不明确。

４．癫痫、肾功能不全、机械性肠梗阻、心绞痛等患者禁用。

甲氯芬酯Ｍｅｃｌｏｆｅｎｏｘａｔｅ

其他名称：氯酯醒，遗尿丁，健脑素，盐酸甲氯芬酯，甲氯芬酯盐酸盐，醒诺芬，健瑙灵。

【作用与用途】本品能促进脑细胞的氧化还原代谢，增加对糖类的利用，对中枢抑制患者有兴奋作用。用于：改善脑出血、脑手术、脑外伤、脑动脉硬化等引起的意识障碍；治疗酒精中毒、新生儿缺氧症；治疗老年性痴呆、慢性记忆障碍、抑郁症、小儿智力发育迟钝及儿童遗尿症。

【用法与用量】

１．口服成人一次０．１～０．２ｇ，３次／ｄ，至少服用１周。儿童一次０．１ｇ，３次／ｄ，至少服用１周。

２．静脉给药临用前用注射用水或５％葡萄糖注射液稀释成５％～１０％溶液使用。成人一次０．１～０．２５ｇ，３次／ｄ。儿童一次６０～１００ｍｇ，２次／ｄ，可注入脐静脉。

３．肌内注射成人昏迷状态一次０．２５ｇ，每２ｈ一次。新生儿缺氧症一次６０ｍｇ，每２ｈ一次。

【不良反应】

１．心血管系统血压波动。

２．神经系统头痛、失眠。

３．精神系统兴奋、易激惹、困倦。

４．消化系统恶心、呕吐、胃痛、胃部不适。

５．其他注射部位血管疼痛等。

【制剂与规格】胶囊剂：０．１ｇ。粉针剂：０．１ｇ、０．２５ｇ。

【注意事项】

１．高血压患者慎用。

２．孕妇及哺乳期妇女用药尚不明确。

３．精神过度兴奋、锥体外系症状患者及对本品过敏者禁用。

脑蛋白水解物ＣｅｒｅｂｒｏｐｒｏｔｅｉｎＨｙｄｒｏｌｙｓａｔｅ

其他名称：脑活素，普沁，丽珠脑乐，施普善。

【药代动力学】本品可透过血－脑脊液屏障进入神经细胞。氨基酸在脑内迅速代谢，ｔ１／２为数秒至数小时。

【作用与用途】本品为一种大脑所特有的肽能神经营养药物。能以多种方式作用于中枢神经，调节和改善神经元的代谢，促进突触的形成，诱导神经元的分化，并进一步保护神经细胞免受各种缺血和神经毒素的损害。本品可通过血－脑脊液屏障，促进脑内蛋白质的合成，影响呼吸链，具有抗缺氧的保护能力，改善脑内能量代谢。激活腺苷酸环化酶和催化其他激素系统。提供神经递质、肽类激素及辅酶前体。用于：颅脑外伤及脑血管疾病后遗症伴有记忆减退和注意力集中障碍的症状改善；多种类型痴呆，如原发性痴呆、血管性痴呆、混合型痴呆；蛋白质缺乏、神经衰弱及对一般蛋白质消化吸收障碍的病例；脑膜炎或严重脑部感染继发的功能紊乱、注意力不集中和记忆障碍等；婴幼儿大脑发育不全、休克症状等。

【用法与用量】静脉滴注：一次１００～３００ｍＬ，１次／ｄ，或遵医嘱。缓慢滴注（６０～１２０ｍｉｎ滴完）。可连续使用，１０～１４ｄ为１个疗程。

【不良反应】

１．心血管系统高血压、低血压。

２．神经系统震颤。

３．精神系统抑郁。

４．消化系统恶心、呕吐、食欲差、消化不良。

５．呼吸系统通气增强。

６．泌尿系统ＢＵＮ升高。

７．其他过敏反应；局部皮肤发红、瘙痒和灼热感；感冒症状。

【制剂与规格】注射液：１００ｍＬ，含２８１～４２１ｍｇ游离氨基酸与氯化钠０．９ｇ。

【注意事项】

１．一旦出现过敏反应者，应立即停药，并及时治疗。

２．孕妇禁用，哺乳期妇女慎用。

３．对本品任一成分过敏者，癫痫持续状态、癫痫大发作者及严重肾功能不全者禁用。

【药物相互作用】

１．本品不能与氨基酸注射液同时滴注，当同时应用氨基酸输液时，应注意可能出现氨基酸不平衡。

２．同用抗抑郁药治疗可发生不良的相互作用，导致不适当的精神紧张。此时建议减少抗抑郁药的剂量。

托莫西汀Ｔｏｍｏｘｅｔｉｎｅ

其他名称：择思达，斯德瑞。

【药代动力学】口服吸收迅速，ｔｍａｘ为１～２ｈ。治疗剂量时，血浆蛋白结合率约为９８％，主要与血浆蛋白结合。代谢产物４－羟基托莫西汀的药理活性与原药相似。本品在饭前或饭后服用，平均血浆清除率为５．８３ｍＬ／ｍｉｎ，ｔ１／２为５．２ｈ。口服给药后仅３％以原形药物排出体外，大于８０％的药物以葡萄糖苷的形式经肾随尿液排泄，约１７％的药物经消化道随粪便排出。

【作用与用途】本品用于儿童及青少年的多动症治疗。

【用法与用量】口服：剂量为０．５～１．２ｇ／ｄ。可早餐前或早餐后一次性给药，也可以早晚分两次给药。

【不良反应】主要有便秘、口干、恶心、失眠等。

【制剂与规格】胶囊剂：１０ｍｇ、１８ｍｇ、２５ｍｇ、４０ｍｇ。

【注意事项】

１．中重度肝功能不全者及ＣＹＰ２Ｄ６缺乏者应酌情减量。

２．闭角型青光眼和正在服用或在１４ｄ内服用过单胺氧化酶抑制药（如苯乙肼、苯环丙胺等）的患者及对盐酸托莫西汀过敏者禁用。

【药物相互作用】

１．与ＣＹＰ２Ｄ６抑制剂如帕罗西汀、氟西汀、奎尼丁等合用，可增加本品的血药浓度。

２．与沙丁胺醇合用，可使心率加快、血压升高。

小牛血去蛋白提取物ＤｅｐｒｏｔｅｉｎｉｚｅｄＣａｌｆＢｌｏｏｄＥｘｔｒａｃｔｉｖｅｓ

其他名称：爱维治，奥德金。

【药代动力学】本品是非单一活性成分药，且其活性成分是生理物质，因此难以对其进行药代动力学研究。动物实验表明，静脉内给本品后５ｍｉｎ即开始起作用，给药后１８０ｍｉｎ这种作用达到高峰。

【作用与用途】

１．全身用药可用于大脑循环和营养方面的障碍。

２．全身给药或局部给药可用于外周血流障碍及由这些障碍引起的后遗症，植皮、烧伤、烫伤、糜烂、褥疮、伤口愈合缓慢和辐射所致的皮肤和黏膜损伤。

３．眼膏用于创伤性及感染性角膜炎、角膜溃疡，多种眼科术后。

４．口腔膏用于口腔黏膜、牙龈及嘴唇的损伤、炎症或溃疡。

【用法与用量】

１．大脑血液循环障碍和营养紊乱初期本品每日４００ｍｇ静脉注射，连续２周，继后２００～４００ｍｇ静脉注射，一周数次，连续用药４周。

２．脑缺血发作本品８００～２０００ｍｇ加入２００～３００ｍＬ基础溶液中每日或每周数次滴注，连续２～３周。

３．动脉血管病本品８００～２０００ｍｇ加入基础溶液中每日１次或每周数次动脉注射（或静脉注射），４周为１个疗程。

４．足部溃疡或其他愈合缓慢的烫伤、烧伤本品４００ｍｇ静脉注射或２００ｍｇ肌内注射，１次／ｄ或每周数次，按愈合情况可加本品局部治疗。

５．预防和治疗辐射引起的皮肤和黏膜损伤在放疗间期，平均每日２００ｍｇ静脉注射。

６．放射性膀胱炎每日４００ｍｇ经尿道联合抗生素治疗。

【不良反应】

１．过敏反应极为罕见，如荨麻疹、皮肤潮红、药物热、休克等。

２．较大剂量用药可引起胃部不适。

【制剂与规格】注射液：２００ｍｇ（５ｍＬ）、４００ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品是高渗溶液，故用于肌内注射时要缓慢，每次不得超过５ｍＬ。

２．本品用于滴注必须加在等渗盐水、５％葡萄糖注射液中。

３．本品不宜与其他注射剂混合使用。

４．本品不同批次之间有少量色泽上的差异，不影响疗效。如溶液混浊或有可见颗粒，则勿用。

５．因有发生过敏的可能，建议做试验性注射。

６．孕妇、哺乳期妇女、儿童及老年人的用药情况尚不明确。

７．对本品中任何一成分已知或可疑过敏者禁用。严重肾功能不全者禁用。

【药物相互作用】本品不宜与其他注射剂混合使用。输入给药时应考虑液体容积负荷，一旦发生过量应立即停药。

第九节 自主神经系统用药

胆碱酯酶抑制剂是一类能与胆碱酯酶结合，并抑制胆碱酯酶活性的药物。其作用是使胆碱能神经末梢释放的乙酰胆碱堆积，延长并且增加乙酰胆碱的作用而发挥兴奋胆碱受体的作用，故该类药又称拟胆碱药。新斯的明、溴吡斯的明、甲硫酸新斯的明、安贝氯铵等胆碱酯酶抑制剂可用于重症肌无力，脊髓灰、白质炎后遗症，使骨骼肌恢复张力；用于减慢心率，治疗快速型心动过速；用于胃肠、膀胱术后，促进胃肠蠕动排气，消除肠胀气和促进排尿；尚可用于筒箭毒碱中毒的解救；用于青光眼，降低眼内压；神经内科主要用于重症肌无力的治疗。

溴新斯的明ＮｅｏｓｔｉｇｍｉｎｅＢｒｏｍｉｄｅ

其他名称：溴化新斯的明。

【药代动力学】口服吸收差且不规则，ｔｍａｘ为１～３ｈ，平均ｔ１／２为０．８７ｈ，生物利用度为１％～２％。血清蛋白结合率为１５％～２５％，但进入中枢神经系统的药物很少。在婴儿和儿童中ｔ１／２明显较成人为短。肾衰竭患者的ｔ１／２明显延长。本品既可被血浆中胆碱酯酶水解，亦可在肝脏中代谢。用药量的８０％可在２４ｈ内经尿排出。其中原形药物占给药量５０％，１５％以３－羟基苯－３－甲基胺代谢物的形式排出体外。

【作用与用途】本品为胆碱酯酶抑制剂，能可逆性地与胆碱酯酶结合，使内源性ＡＣｈ堆积，表现出ＡＣｈ的全部作用。用于重症肌无力、术后功能性肠胀气及尿潴留。

【用法与用量】口服：常用量为一次１５ｍｇ，３次／ｄ，重症肌无力的患者用量视病情而定。极量为一次３０ｍｇ，一日１００ｍｇ。

【不良反应】本品可致药疹，大剂量时可引起恶心、呕吐、腹痛、腹泻、流泪、流涎等，严重时可出现共济失调、惊厥、昏迷、语言不清、焦虑不安、恐惧，甚至心脏停搏等。

【制剂与规格】片剂：１５ｍｇ。

【注意事项】

１．口服过量时，应洗胃、早期维持呼吸，并常规给予阿托品对抗。

２．孕妇及哺乳期妇女用药尚不明确。

３．过敏体质者禁用。癫痫、心绞痛、室性心动过速、机械性肠梗阻或尿道梗阻及哮喘患者忌用。心律失常、心率减慢、血压下降、迷走神经张力升高和帕金森病患者等慎用。

【药物相互作用】

１．不宜与去极化型肌松药合用。

２．不宜与β受体阻断药合用。

３．某些能干扰肌肉传递的药物如奎尼丁，能使本品作用减弱，不宜合用。

溴吡斯的明ＰｙｒｉｄｏｓｔｉｇｍｉｎｅＢｒｏｍｉｄｅ

其他名称：吡啶斯的明。

【药代动力学】口服后胃肠道吸收差，生物利用度为１１．５％～１８．９％。健康志愿者口服６０ｍｇ的ｔｍａｘ为１～５ｈ，ｔ１／２约为３．３ｈ。可被血浆胆碱酯酶水解，也在肝脏代谢。可进入胎盘，但不易进入中枢神经系统。本品主要以原形与代谢物经尿排泄，微量从乳汁排泄。

【作用与用途】同溴新斯的明。

【用法与用量】口服：成人一般为６０～１２０ｍｇ，每３～４ｈ口服１次。

【不良反应】

１．常见的有腹泻、恶心、呕吐、胃痉挛、汗及唾液增多等。较少见的有尿频、缩瞳等。

２．接受大剂量治疗的重症肌无力患者，常出现精神异常。

【制剂与规格】片剂：６０ｍｇ。

【注意事项】

１．心律失常、房室传导阻滞、术后肺不张或肺炎患者及孕妇慎用。

２．心绞痛、支气管哮喘、机械性肠梗阻及尿路梗死患者禁用。

３．本品吸收、代谢、排泄存在明显的个体差异，其药量和用药时间应根据服药后效应而定。

４．孕妇及哺乳期妇女用药情况尚不明确。

甲硫酸新斯的明ＮｅｏｓｔｉｇｍｉｎｅＭｅｔｈｙｌｓｕｌｆａｔｅ

其他名称：甲基硫酸新斯的明，普洛色林，优斯的明。【药代动力学】口服后胃肠道吸收差，生物利用度为１１．５％～１８．９％。缓释片３０～６０ｍｉｎ起效，肌内注射小于４５ｍｉｎ，静脉注射２～５ｍｉｎ。ｔ１／２为１．９～３．３ｍｉｎ，可被血浆胆碱酯酶水解，也在肝脏代谢。可进入胎盘，但不易进入中枢神经系统。本品主要以原形药物与代谢物经尿排泄，微量从乳汁排泄。

【作用与用途】同溴新斯的明。

【用法与用量】肌内注射：①重症肌无力，０．５～１ｍｇ／次。按病情决定每日注射次数。②重症肌无力危象，１ｍｇ，然后每３０ｍｉｎ给予１ｍｇ，好转后口服溴新斯的明，分泌物增多时用阿托品肌内注射０．５～１ｍｇ。③新斯的明试验，给予本品０．５～１ｍｇ和阿托品０．５～１ｍｇ，观察症状改变，以明确诊断。

【不良反应】同溴吡斯的明。

【制剂与规格】注射液：０．５ｍｇ（１ｍＬ）、１ｍｇ（２ｍＬ）。滴眼液：０．０５％。

【注意事项】

１．重症肌无力患者用药需谨慎，过量可造成神经肌肉接头处的去极化阻断，出现胆碱能危象。

２．应用此类药物时，阿托品应作为必备的解救药。

３．余同溴吡斯的明。

【药物相互作用】

１．本品能抑制血中胆碱酯酶的活性，使局部麻醉药物在体内水解缓慢，易导致中毒。

２．可降低琥珀酰胆碱的代谢，增加神经肌肉阻滞作用。

３．本品与牛奶同用可降低药效。

４．阻断交感神经的降压药可减弱本品的效应。

安贝氯铵ＡｍｂｅｎｏｎｉｕｍＣｈｌｏｒｉｄｅ

其他名称：美斯的明，酶抑宁。

【药代动力学】口服后经胃肠道吸收不良且不规则，１～２ｈ血药浓度达峰值。不能通过血－脑脊液屏障和胎盘屏障，不能进入乳汁。

【作用与用途】本品为胆碱酯酶抑制剂，与新斯的明类似，但作用强而持久。用于不能耐受新斯的明、吡斯的明或对溴过敏的重症肌无力患者，依疗效调整剂量。

【用法与用量】口服：成人３次／ｄ，每次５～２５ｍｇ。儿童开始每日量０．３ｍｇ／ｋｇ，如无反应，可渐增至每日１．５ｍｇ／ｋｇ，分３～４次服。

【不良反应】本品不良反应较大，治疗量即可引起头痛，超剂量时可有恶心、呕吐、腹泻、腹痛、流涎、心动过缓、出汗等症状。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ、２０ｍｇ、２５ｍｇ。

【注意事项】

１．治疗重症肌无力时，应注意调整剂量。抢救重症肌无力、肌无力危象时，可结合肾上腺皮质激素、血浆交换疗法、人工辅助呼吸等治疗措施。

２．空腹用药会增加不良反应，故建议餐后服用。

３．对孕妇用药，应充分衡量患者治疗的需要和对胎儿可能的危害。

４．支气管哮喘及肠或尿路阻塞的患者禁用。对接受神经节阻滞药美加明治疗的患者亦属禁用。

【药物相互作用】与颠茄类（阿托品）并用，可因药理作用相互拮抗而导致严重的不良反应，如肌束震颤及随意肌麻痹，故禁止合用。

第十节 其他

干扰素β－１ｂ

其他名称：倍泰龙。

【药代动力学】不能由胃肠道吸收。生物利用度为５０％。肌内注射一般在８～２４ｈ后血浆中浓度达到峰值。较少透过血－脑脊液屏障，肾排泄较少。

【作用与用途】本品具有抑制病毒繁殖、免疫调节和抗肿瘤效应。用于治疗多发性硬化的复发缓解型和继发进展型的缓解期，对艾滋病患者并发的卡波西肉瘤可能有效。

【用法与用量】皮下注射：用于成人。

１．多发性硬化一次０．２５ｍｇ，隔日１次。①复发性多发性硬化：初始剂量一次０．０６２５ｍｇ，隔日１次，以后逐渐加量，６周后达常规剂量。②非卧床的缓解复发型多发性硬化：一次０．２５ｍｇ，隔日１次，连用２年。③继发进展型多发性硬化：一次０．２５ｍｇ，隔日１次，对延迟患者的神经系统进行性恶化有效。

２．艾滋病并发的卡波西肉瘤一日０．５ｍｇ，一周５次。

【不良反应】

１．心血管系统可见高血压、心悸、胸闷、罕见充血性心力衰竭报道。

２．中枢神经系统头痛、头晕、嗜睡、失眠、神经衰弱、情绪不稳定，大剂量还能引起痴呆。

３．代谢可见血钙降低、体重减轻。

４．呼吸系统用药３个月后可出现咳嗽及鼻干、鼻出血。

５．肝脏可有一过性氨基转移酶增高。

６．血液常见白细胞减少，还可见贫血及血小板减少。

【制剂与规格】注射液：０．２５ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．用药开始的第１、３、６个月进行全血细胞及白细胞分类检查、血小板及肝功能监测，用药期间监测血压。

２．高剂量干扰素具有一般生物制剂的反应即发热、流感样症状、肌肉酸痛等，其次是轻度骨髓抑制。一般对肝肾功能无影响，少数有氨基转移酶、血肌酐升高。

３．需在冰箱内保存。

４．过敏者禁用。儿童用药情况尚无明确报道。本品有致畸及胚胎毒性，故孕妇禁用。

【药物相互作用】本品可减弱免疫反应，故在使用期间不宜接种活疫苗，至少在停药３个月后才能接种活疫苗。

Ａ型肉毒毒素ＢｏｔｕｌｉｎｕｍＴｏｘｉｎＴｙｐｅＡ

其他名称：治疗用Ａ型肉毒毒素，Ａ型肉毒结晶毒素。

【药代动力学】治疗用Ａ型肉毒毒素为神经肌肉阻滞药，在肌肉中弥散速度慢，但全身代谢快且经尿液排出，注射２４ｈ内６０％经尿液排出。在注射点与大蛋白分子相结合，在血液中与小蛋白分子相结合，重建主动肌与拮抗肌之间的力量平衡，能抑制周围运动神经末梢突触前膜乙酰胆碱释放，引起肌肉的松弛性麻痹。

【作用与用途】用于眼睑痉挛、面肌抽搐及某些斜视，特别是急性麻痹性斜视、共同性斜视、内分泌肌病引起的斜视及无法手术矫正或手术效果不佳的１２岁以上的斜视患者。

【用法与用量】

１．眼睑及面肌抽搐上、下睑的内外侧或外眦部颞侧皮下眼轮匝肌共４点或５点，每点起始量为２．５ｕ（０．１ｍＬ）。面肌抽搐者除注射眼睑痉挛所列部位外，还需于面部中、下及颊部肌内注射３点。也可对眉部内、外，上唇或下颌部肌肉进行注射。１周后有残存痉挛者可追加注射，病情复发者可做原量或加倍量注射。但一次注射总剂量应不高于５５ｕ，１个月内使用总剂量不高于２００ｕ。

２．斜视对垂直肌和小于２０三棱镜度的水平斜视，每条肌肉起始量为１．２５～２．５ｕ；对２０～４０三棱镜度的水平斜视，每条肌肉起始量为２．５ｕ；对４０～５０三棱镜度的水平斜视，每条肌肉的起始量为２．５ｕ。以后根据药物反应，酌情增至５ｕ／次，对１个月或以上的持久性Ⅵ神经麻痹，可向内直肌内注射１．２５～２．５ｕ。每条肌内注射量应不高于５ｕ。对低矫者可做重复注射。对病情出现反复者可做不定期的增量或维持量注射。

【不良反应】

１．少数患者可出现短暂的眼上睑下垂、下睑后退、瞬目减少、睑裂闭合不全、面肌肌力减弱等，３～８周自然恢复。

２．斜视治疗中，部分患者可出现短暂的、不同程度的眼上睑下垂、垂直斜视和极个别的瞳孔散大。

３．可出现眼睑水肿及青光眼。

【制剂与规格】冻干粉针剂：５０～１５０ｕ。

【注意事项】

１．本品有剧毒，必须有专人管理。使用本品者，应为受过专门训练的人员。

２．凡有发热、急性传染病者缓用；心、肝、肺疾患，活动性肺结核、血液病患者及孕妇和１２岁以下儿童慎用本品。

３．氨基糖苷类抗生素能加强肉毒毒素的作用，使用本品期间禁用上述抗生素。

４．对大于５０三棱镜度斜视、固定性斜视、外直肌无力的Ｄｕａｎｅ眼球后退综合征、手术过矫性斜视、慢性麻痹性斜视、慢性第Ⅵ或第Ⅲ对脑神经麻痹、严重的肌肉纤维挛缩者疗效不佳或无效。

５．应备有１∶１０００肾上腺素，以备偶发过敏反应时急救用。患者在注射后应留院内短期观察。

６．孕妇及哺乳期妇女用药情况尚不清楚。

７．过敏性体质者及对本品过敏者禁用。重症肌无力或肌无力综合征患者禁用。

【药物相互作用】氨基糖苷类及阿奇霉素能增强本品的作用，故用药期间禁用上述药物。

硫辛酸ＬｉｐｏｉｃＡｃｉｄ

其他名称：二硫辛酸，奥利宝。

【药代动力学】口服后生物利用度为８７％，ｔｍａｘ为２～４ｈ。食物可减少本品吸收。在肝脏中代谢，有首关效应，经肾排出，原形药的ｔ１／２为１０～２０ｍｉｎ。

【作用与用途】用于治疗糖尿病周围神经病变引起的感觉异常。

【用法与用量】本品可用于静脉注射或肌内注射，静脉注射应缓慢，最大速度为每分钟５０ｍｇ硫辛酸或２ｍＬ本品注射液。本品也可加入生理盐水静脉滴注，２５０～５００ｍｇ的硫辛酸即相当于１０～２０ｍＬ注射液加入１００～２５０ｍＬ生理盐水中，静脉滴注时间约３０ｍｉｎ。

【不良反应】

１．静脉滴注过快偶可出现头胀和呼吸困难，但可自行缓解。

２．肌肉骨骼抽搐。

３．复视。

４．紫癜及由于血小板功能异常引起的出血倾向。

【制剂与规格】注射液：１５０ｍｇ（６ｍＬ）、３００ｍｇ（１２ｍＬ）、６００ｍｇ（２０ｍＬ）。片剂：０．２ｇ、０．３ｇ、０．６ｇ。

【注意事项】

１．配好的注射液用铝箔纸包裹避光，６ｈ内可保持稳定。

２．本品不能与葡萄糖溶液、林格液及所有可能与硫基或二硫键起反应的溶液配伍使用。

３．在治疗糖尿病周围神经病变的同时，对糖尿病本身的控制也是必需的。由于活性成分对光敏感，应在使用前将安瓿从盒内取出。

４．对本品过敏者禁用。

【药物相互作用】

１．与降糖药物同用，降糖作用加强，可出现低血糖的危险。

２．可能抑制顺铂的疗效。

神经生长因子ＮｅｒｖｅＧｒｏｗｔｈＦａｃｔｏｒ

其他名称：注射用鼠神经生长因子，苏肽生，金路捷，恩经复。

【作用与用途】本品主要成分系从小鼠颌下腺中提取的神经生长因子，是一种生物活性蛋白，是目前被阐明并确立化学结构的典型神经营养物质。许多研究表明神经生长因子对中枢和周围神经元的生长、发育、正常状态的维持、损伤后的保护和轴突的有效再生都有着重要作用。用于：周围神经损伤与周围神经病，如视神经损伤、神经离断伤等；颅脑外伤；急性脑血管病、脑萎缩、帕金森病、早老性痴呆；脊髓损伤；新生儿缺血缺氧性脑病、小儿脑瘫。

【用法与用量】肌内注射：每次３０μｇ，用２ｍＬ生理盐水（或灭菌注射用水）溶解后注射。１次／ｄ，３～６周为１个疗程。

【不良反应】无严重不良反应。用药后常见注射部位痛或注射侧下肢疼痛，一般不需处理。个别症状较重者，口服镇痛剂即可缓解。

【规格与制剂】注射液：３０μｇ（≥１５０００ＡＵ）、２０μｇ（≥９０００ＡＵ）、１８μｇ（≥９０００ＡＵ）。

【注意事项】

１．过敏体质者慎用。

２．本品加注射用水振荡后即可完全溶解，如有不溶的沉淀、混浊或絮状物时不可使用。

３．因目前尚没有儿童应用本品的资料，故儿童用药请遵医嘱。

４．老年患者用药尚不明确。

５．对本品过敏者禁用，孕妇及哺乳期妇女慎用。

乙哌立松Ｅｐｅｒｉｓｏｎｅ

其他名称：妙纳。

【药代动力学】口服后几乎全部由消化道吸收，健康成人一次口服１５０ｍｇ后１．６～１．９ｈ，血浆浓度为７．５～７．９ｎｇ／ｍＬ，ｔ１／２为１．６～１．８ｈ。本品在消化道、肝、肾、脑、脊髓、坐骨神经及肌肉中的分布几乎与血液中的分布相同。大部分在肝脏代谢。７７％由尿排出，２１％从粪便排出。

【作用与用途】本品为中枢性肌肉松弛药。用于改善下列疾病的肌紧张状态：颈背肩臂综合征、肩周炎、腰痛症。用于改善下列疾病所致的痉挛性麻痹：脑血管障碍、痉挛性脊髓麻痹、颈椎病、术后遗症、外伤后遗症、肌萎缩性侧索硬化症、婴儿大脑性轻瘫、脊髓小脑变性症、脊髓血管障碍及其他脑脊髓疾病。

【用法与用量】口服：５０ｍｇ／次，３次／ｄ。饭后服。

【不良反应】

１．精神神经系统可见失眠、头痛、困倦、身体僵硬、四肢麻木、感觉减退、四肢发颤、四肢无力，偶有头晕、肌紧张减退等。

２．肝脏偶见肝功能异常。

３．胃肠道可见恶心、呕吐、食欲缺乏、胃部不适、口干、便秘、腹泻、腹痛、腹胀。

４．泌尿生殖系统尿失禁、尿不尽感。偶见肾功能异常。

５．血液系统偶见血常规异常。

６．皮肤皮疹、瘙痒、颜面潮红、出汗。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．肝功能障碍患者慎用。

２．对本品过敏者、严重肝肾功能障碍者、休克者及哺乳期妇女禁用。

利鲁唑Ｒｉｌｕｚｏｌｅ

其他名称：力如太，协一力。

【药代动力学】口服后吸收迅速，１～１．５ｈ达血药浓度峰值。口服生物利用度为９０％，高脂食物可使本品吸收率和峰浓度分别降低２０％和４５％。在肝脏广泛代谢，主要代谢产物为Ｎ－羟基利鲁唑和葡萄糖醛酸共轭物。口服给药２４ｈ内，给药量的８５％～９５％从尿中排出。ｔ１／２为９～１５ｈ。

【作用与用途】本品能抑制谷氨酸释放，减少中压依赖性钙通道的作用，从而对抗细胞内兴奋性氨基酸神经递质谷氨酸的作用。用于肌萎缩侧索硬化症患者的治疗，可延长存活期和（或）推迟气管切开的时间。

【用法与用量】口服：一次５０ｍｇ，２次／ｄ。增加每日给药剂量不会增加药效，但增加不良反应。如漏服一次，按原计划服用下一片。应在餐前１ｈ或餐后２ｈ服药，以降低食物对利鲁唑生物利用度的影响。

【不良反应】常见疲劳、胃部不适及血浆氨基转移酶水平升高。偶见中性粒细胞减少症。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．肝脏疾病患者慎用。

２．服用本品时应禁止过度饮酒。

３．可能发生白细胞计数减少。

４．如有任何肾脏疾患，请告知医生。

５．服用本品后，不应驾驶或操作机械。

６．目前尚无儿童服用本品的研究资料。

７．老年患者用药同健康成年人。

８．对本品及其主要成分过敏者，肝功能不正常或氨基转移酶水平异常增高者，孕妇及哺乳期妇女禁用。

【药物过量】对于本品过量尚无有效解毒剂或治疗方法，过量时，应立即停药，进行支持治疗和直接缓解症状。剂量过大会出现高铁血红蛋白血症，用亚甲蓝治疗后可迅速恢复。

甲钴胺Ｍｅｃｏｂａｌａｍｉｎ

其他名称：欧维，弥可保。

【药代动力学】口服给药后３ｈ达到血药浓度峰值，其吸收呈剂量依赖性。可依次从血液、肾、肾上腺、胰、肝、胃组织中检测到本品，且浓度较高，而肌肉、睾丸、脑神经等处的浓度则较低。服用后８ｈ，尿中总Ｂ１２的排泄量为用药后２４ｈ排泄量的４０％～８０％。

【作用与用途】临床用于周围神经病变及因缺乏维生素Ｂ１２引起的巨幼细胞贫血的治疗。

【用法与用量】

１．口服通常成人一次１片，３次／ｄ，可根据年龄、症状酌情增减。

２．肌内或静脉注射①周围神经病，成人每日０．５ｍｇ，一周３次，可按年龄、症状酌情增减。②巨幼细胞贫血，成人每日０．５ｍｇ，一周３次。给药约两个月后，作为维持治疗，每隔１～３个月可给予０．５ｍｇ。

【不良反应】偶有食欲不振、恶心、呕吐、腹泻，少见皮疹。

【制剂与规格】片剂或胶囊剂：０．５ｍｇ。注射液：０．５ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．从事汞及其化合物相关工作的人员，不宜长期大量服用本品。

２．对孕期及哺乳期妇女的安全性尚不明确。

３．儿童用药尚不明确。

４．建议老年人在医生指导下酌情减少用量。

５．对本品有过敏史者禁用。

单唾液酸四己糖神经节苷脂Ｍｏｎｏｓｉａｌｏｔｅｔｒａｈｅｘｏｓｙｌｇａｎｇｌｉｏｓｉｄｅ

其他名称：单唾液酸四己糖神经节苷脂钠注射液，申捷。

【药代动力学】本品对神经组织有极大的亲和力，能透过血－脑脊液屏障。给药２ｈ后在脑和脊髓中可检测得本品活性高峰，４～８ｈ后减半。注射后约８０％被肝脏代谢。药物清除缓慢，主要通过肾脏排泄，小部分经胆道排泄。

【作用与用途】用于治疗血管性或外伤性中枢神经系统损伤、小儿脑瘫、帕金森病等。

【用法与用量】每日２０～４０ｍｇ，一次或分次肌内注射或缓慢静脉滴注。在病变急性期：每日１００ｍｇ，静脉滴注；２～３周后改为维持量，每日２０～４０ｍｇ，一般６周。对帕金森病，首剂量５００～１０００ｍｇ，静脉滴注；第２日起每日２００ｍｇ，皮下注射、肌内注射或静脉滴注，一般用１８周。

【不良反应】过敏反应、吉兰－巴雷综合征。少数患者用本品后出现皮疹反应，应建议停用。

【制剂与规格】注射液：２０ｍｇ（２ｍＬ）、１００ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．餐后服用影响药物吸收，故应餐前服用。

２．肝肾功能受损者慎用。严重肝肾功能障碍者禁用。

３．用药过程中需注意肝功能变化。

４．本品尚未进行出血性脑卒中临床研究，暂不推荐出血性脑卒中患者使用。

５．有精神症状者慎用。

６．孕妇及哺乳期妇女用药情况尚未明确。

７．对本品过敏者及遗传性糖代谢异常者禁用。

（王海珍黄希顺）


第四章 常用精神药物

精神障碍的药物治疗是指通过应用精神药物来改变病态行为、思维或心境的一种治疗手段。２０世纪５０年代初，第一个治疗精神障碍的合成药物氯丙嗪的出现，开创了现代精神药物治疗的新纪元。近十几年来，精神药物迅速发展，品种繁多、结构各异的新药物层出不穷，大大改善了精神疾病的治疗和预后。

用于精神障碍治疗的药物传统上按临床作用特点分为：①抗精神病药（ａｎｔｉｐｓｙｃｈｏｔｉｃｓ）；②抗抑郁药（ａｎｔｉｄｅｐｒｅｓｓａｎｔｓ）；③心境稳定剂（ｍｏｏｄｓｔａｂｉｌｉｚｅｒｓ）或抗焦虑药（ａｎｔｉｍａｎｉｃｄｒｕｇｓ）；④抗焦虑药（ａｎｘｉｏｌｙｔｉｃｄｒｕｇｓ）。多数精神药物是亲脂性化合物，易于肠道吸收和通过血－脑屏障，最终到达脑部而起作用。除锂剂外，多数精神药物血浆蛋白结合率高，过量中毒采用血液透析方法不易清除。精神药物主要通过肝脏代谢，肾脏排泄。精神药物也可以通过乳汁排泄，故服药的哺乳期妇女应放弃哺乳。肝药酶如ＣＹＰ１Ａ２、ＣＹＰ２Ｄ６、ＣＹＰ３Ａ４、ＣＹＰ２Ｃ１９等的活性存在个体和种族差异，并且会受到某些合用药物的抑制或诱导，因此，剂量的个体化和药物间的互相作用是临床实践中的一个重要问题。

大部分精神药物的ｔ１／２较长，尤其在疾病稳定期或维持治疗期间，一般采用每日１次的给药方式即可。老年人代谢和排泄药物的能力降低，药物ｔ１／２可能延长，药物剂量应比成人适当减少。多数精神药物治疗指数高，用药安全，但锂剂治疗指数低，安全性小，需要密切监测血浓度。药物的相互作用可以引发不良反应，如单胺氧化酶制剂与三环类抗抑郁药合用时，可促发５－ＨＴ综合征；抗抑郁药、抗胆碱药和三环类抗抑郁药合用时，可引起胆碱能危象。由于药物的不良反应和其他因素，慢性迁延期患者普遍存在药物治疗依从性差的现象。掌握精神药物治疗原则，提高患者和家属对服药必要性的认识，减少药物不良反应的发生及长效缓释制剂的应用，是解决依从性差的有效手段。

第一节 抗精神病药

抗精神病药是指主要用于治疗精神分裂症和其他具有精神病性症状的精神障碍的一类药物。

一、概述

（一）分类

１．按药理作用分类

（１）典型抗精神病药：又称传统抗精神病药。其主要药理作用为阻断中枢多巴胺Ｄ２受体，治疗中可产生锥体外系不良反应和催乳素水平升高。代表药为氯丙嗪、氟哌啶醇等。

传统抗精神病药可进一步按临床作用特点分为低效价和高效价两类。前者以氯丙嗪为代表，镇静作用强，抗胆碱能作用明显，对心血管和肝脏毒性较大，锥体外系不良反应较小，治疗剂量较大；后者以氟哌啶醇为代表，抗幻觉、妄想作用突出，镇静作用较弱，对心血管和肝脏毒性较小，锥体外系不良反应较大，治疗剂量较小。

（２）非典型抗精神病药：其主要药理作用为５－ＨＴ２Ａ和Ｄ２受体阻断作用。治疗剂量较小，轻度产生锥体外系症状和催乳素水平升高。代表药物有氯氮平、利培酮、奥氮平、喹硫平、齐拉西酮、阿立哌唑等。

２．按化学结构分类抗精神病药的化学结构分类对药物开发和临床应用均有意义。如果某个抗精神病药在充足剂量、充足疗程下效果不佳，则可以换用不同化学结构的药物。根据化学结构可将抗精神病药物分为：①吩噻嗪类（ｐｈｅｎｏｔｈｉａｚｉｎｅｓ）；②硫杂蒽类（ｔｈｉｏｘａｎｔｈｅｎｅｓ）；③丁酰苯类（ｂｕｔｙｒｏｐｈｅｎｏｎｅｓ）；④苯酰胺类（ｂｅｎｚａｍｉｄｅｓ）；⑤二苯二氮卓类（ｄｉｂｅｎｚｏｄｉａｚｅｐｉｎｅｓ）；⑥其他。详见表４－１。
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（二）作用机制

抗精神病药主要通过阻断脑内多巴胺受体和５－ＨＴ受体而具有抗精神病作用，同时还对脑内多种受体具有阻断作用而产生种种不良反应。传统抗精神病药主要对四种受体有阻断作用，即Ｄ２、α１、Ｍ１和Ｈ１受体。非典型抗精神病药以５－ＨＴ２Ａ／Ｄ２受体的阻断作用为标志，一部分药物为多受体阻断作用如氯氮平、奥氮平、喹硫平，而利培酮受体阻断作用相对简单。抗精神病药的受体阻断作用特点分述如下。

（１）多巴胺受体阻断作用主要是阻断Ｄ２受体。脑内多巴胺能系统有４条投射通路：中脑边缘和中脑皮质通路与抗精神病作用有关；黑质纹状体通路与锥体外系不良反应有关；下丘脑至垂体的结节漏斗通路与催乳素水平升高导致的不良反应有关。

（２）５－ＨＴ受体阻断作用主要是阻断５－ＨＴ２Ａ受体。５－ＨＴ受体阻断药具有潜在的抗精神病作用，５－ＨＴ２Ａ／Ｄ２受体阻断比值高者，锥体外系症状发生率低并能改善阴性症状。

（３）肾上腺素能受体阻断作用主要是阻断α１受体。可产生镇静作用，及直立性低血压、心动过速、性功能减退、射精延迟等不良反应。

（４）胆碱能受体和组胺受体阻断作用主要是阻断Ｍ１受体，可产生多种抗胆碱能不良反应，如口干、便秘、排尿困难、视物模糊、记忆障碍等。组胺受体则主要是阻断Ｈ１受体，可产生镇静作用和体重增加的不良反应。

抗精神病药的药理作用广泛，除了上述与受体阻断有关的作用外，还具有加强其他中枢抑制剂的效应，镇吐、降低体温、诱发癫痫，以及对心脏和血液系统的影响等作用。

（三）临床应用

抗精神病药的治疗作用可以归纳为三个方面：①抗精神病作用，即抗幻觉、妄想作用（治疗阳性症状）和激活作用（治疗阴性症状）；②非特异性镇静作用；③预防疾病复发作用。

１．适应证与禁忌证抗精神病药主要用于治疗精神分裂症和预防精神分裂症的复发，控制躁狂发作，还可以用于其他具有精神病性症状的非器质性或器质性精神障碍。严重的心血管疾病、肝脏疾病、肾脏疾病，以及有严重的全身感染时禁用，甲状腺功能减退和肾上腺皮质功能减退、重症肌无力、闭角型青光眼、既往有同种药物过敏史者也禁用。白细胞过低者、老年人、孕妇和哺乳期妇女等应慎用。

２．用法和剂量

（１）药物的选择：药物的选择主要取决于不良反应的差别。在剂量充足情况下，传统抗精神病药之间的治疗效应没有多少差异。兴奋躁动者宜选用镇静作用强的抗精神病药，或采用注射剂如氟哌啶醇、氯丙嗪等治疗。如果患者无法耐受某种药物，可以换用其他类型的药物。目前，在临床中新型非典型抗精神病药物已部分取代了传统典型抗精神病药物。长效制剂有利于解决患者的服药不合作问题，从而减少复发，但发生迟发性运动障碍的可能性较大。

（２）急性期的治疗：用药前必须排除禁忌证，做好常规体格检查和神经系统检查以及血常规、血生化（包括肝肾功能）和心电图检查。首次发作、首次起病或复发、病情加剧患者的治疗，均应视为急性期治疗。此时，患者往往以兴奋躁动、幻觉妄想、联想障碍、行为怪异及敌对攻击等症状为主。

对于合作的患者，给药方法以口服为主。多数情况下，通常采用逐渐加量法，一般１～２周逐步加至有效治疗剂量。急性症状在有效剂量治疗２～４周后可开始改善。不同的患者，症状的缓解程度不一，恢复的时间长短不定，应以有效剂量持续治疗，使病情进一步缓解。在症状获得较为彻底缓解的基础上，仍要继续以原来的有效剂量巩固治疗，一般为４～６个月，然后可以缓慢减量进入维持治疗。剂量应结合每个患者的具体情况，实行个体化治疗。门诊患者的用药原则，应注意加量缓慢，总日量相对小。老年、儿童和体弱患者的用量参照药物剂量范围酌情减少。对于兴奋躁动较严重、不合作或不肯服药的患者，常采用注射给药。注射给药应短期应用，注射时应固定好患者体位，避免折针等意外，并采用深部肌内注射。通常使用氟哌啶醇或氯丙嗪。由于治疗的目的是使患者安静，也可以应用苯二氮卓类注射给药，如地西泮和氯硝西泮等，此时可以减少合用抗精神病药物的剂量。

（３）维持治疗：抗精神病药物的长期治疗可以显著减少精神分裂症的复发。有资料表明，持续２年的维持治疗可以将精神分裂症患者的复发率降至４０％，而２年的安慰剂对照治疗却有８０％的精神分裂症患者复发。一般维持剂量比治疗剂量低，典型抗精神病药物的维持剂量可以减至治疗剂量的１／４～２／３，但过低的维持剂量仍有较高的复发率。维持治疗的时间根据不同的病例有所差别，对于首发的、缓慢起病的精神分裂症患者，维持治疗时间至少需要２～３年。急性发作、缓解迅速彻底的患者，维持治疗时间可以相应缩短。反复发作、经常波动或缓解不全的精神分裂症患者需要终生治疗。

长效制剂在维持治疗上有一定的优势，只需要１～４周给药１次，从而减轻了给药负担，并且肌内注射能保证药物进入体内起到治疗作用。

（四）不良反应和处理

由于抗精神病药物具有许多药理作用，所以不良反应也较多，特异质反应也常见。预防和处理药物的不良反应与治疗原发病同等重要。

１．锥体外系不良反应是使用抗精神病药物治疗最常见的神经系统不良反应，包括下列４种表现：急性肌张力障碍（ａｃｕｔｅｄｙｓｔｏｎｉａ）、静坐不能（ａｋａｔｈｉｓｉａ）、类帕金森病（Ｐａｒｋｉｎｓｏｎｉｓｍ）、迟发性运动障碍（ｔａｒｄｉｖｅｄｙｓ⁃ｋｉｎｅｓｉａ，ＴＤ）。

（１）急性肌张力障碍。出现最早。男性和儿童比女性更常见。呈现不由自主的、奇特的表现，包括眼球上翻、斜颈、颈后倾、面部怪相和扭曲、吐舌、张口困难、角弓反张和脊柱侧弯等。常去急诊部门就诊，易误诊为破伤风、癔症等，服抗精神病药物史有助于确立诊断。

处理：肌内注射东莨菪碱０．３ｍｇ／次可即时缓解。有时需减少药物剂量或加服抗胆碱药盐酸苯海索，或换服锥体外系反应低的药物。

（２）静坐不能。在治疗１～２周后最为常见，发生率约为２０％。表现为无法控制的激越不安、不能静坐、来回走动或原地踏步。易误诊为精神病性激越或精神病加剧，故而错误地增加抗精神病药物的剂量，使症状进一步恶化。

处理：苯二氮卓类药物和β受体阻断药如艾司唑仑、盐酸普萘洛尔等有效。有时需要减少抗精神病药物的剂量，或选用锥体外系不良反应低的药物。

（３）类帕金森病。在治疗初的１～２个月发生，发生率可高达５６％，女性比男性更常见。中老年人常见，并因淡漠、呆滞而误诊。开始表现为运动缓慢、手足震颤和肌张力增高，严重者有协调运动的丧失、僵硬、慌张步态、面具面容、流涎和皮脂溢出。

处理：服用抗胆碱药盐酸苯海索。抗精神病药物应缓慢加大剂量或使用最低有效量。抗胆碱药不会防止锥体外系不良反应症状的发展，反而会发生抗胆碱能不良反应，因此，如果给予抗胆碱药，应在抗精神病药物减量后逐渐停用。

（４）迟发性运动障碍（ＴＤ）。多见于持续用药１～２年后，年发生率为３％。少数也可几个月后出现，用药时间越长，发生率越高。老年和器质性疾病患者多见。ＴＤ以不自主的、有节律的刻板形式运动为特征。睡眠时消失，情绪激动时加重。ＴＤ的最早体征是舌和口唇周围轻微震颤。时间较长可出现肢体不自主的抽动，如舞蹈样指画动作、上肢抛球样动作、双手高举或双下肢不停地跳跃。有的出现肌张力低下（麻痹型），如腰不能直起、凸腹、颈软不能抬头等，也有的出现躯干运动不协调，患者呈古怪的姿势，如角弓反张、前弯后倾等。ＴＤ目前尚无有效的药物治疗，关键在于预防，严密观察，使用最低有效量或换用锥体外系反应低的药物如喹硫平、奥氮平等。抗胆碱药会促进ＴＤ的发生和加重，应尽量减少使用。

处理：一旦发现应及时换药。氟哌啶醇对撤药后的ＴＤ有效，可适当剂量使用，逐渐减量至停药。对于较严重的ＴＤ可使用异丙嗪２５～５０ｍｇ，肌内注射１次／ｄ；或２５ｍｇ，３次／ｄ，口服。也有人报告使用丙戊酸镁有效，可以试用。有严重焦虑的患者可使用抗躁狂药如氯硝安定０．５～１ｍｇ或安定２．５～５ｍｇ，２～３次／ｄ，口服，可稳定情绪，减轻症状。硝苯地平也有一定疗效。抗氧化剂维生素Ｅ也可试用，赛庚啶（５－ＨＴ受体拮抗剂）对部分患者有效。

２．其他神经系统不良反应

（１）恶性综合征。它是一种少见的、严重的不良反应，死亡率较高。临床特征是：意识障碍、肌肉强直、持续高热、自主神经功能不稳定、心血管症状。实验室检查可有白细胞升高，肌酸激酶、氨基转移酶、乳酸脱氢酶浓度升高，蛋白尿等。由于高热、多汗、脱水，引起周围循环衰竭致死亡。此症目前尚缺乏特效治疗方法，主要靠早期发现，采取综合措施，包括立即停药、补液、纠正酸中毒和电解质紊乱等。有人使用骨骼肌松弛药硝苯呋海因钠（丹曲洛林钠），治疗恶性高热有效，现已发现该药治疗抗精神病药物所致的恶性综合征有效。迅速静脉注射本品１ｍｇ／ｋｇ，口服每日４～８ｍｇ／ｋｇ。肝功能不全者不宜使用。另外，有人用溴化麦角隐亭甲磺酸７．５～６０ｍｇ／ｄ，有较好疗效。不宜使用抗胆碱药，因为可影响排汗，会致体温更高。

（２）癫痫发作。抗精神病药物可降低抽搐阈值而诱发癫痫，多见于氯丙嗪、氯氮平、硫利达嗪治疗时。氟哌啶醇、氟奋乃静等治疗伴有癫痫的精神病患者可能相对安全。

３．自主神经的不良反应抗胆碱药物的不良反应表现为口干、视物模糊、排尿困难和便秘等。严重的有尿潴留、麻痹性肠梗阻和口腔感染，尤其是抗精神病药物合并抗胆碱药物及三环类抗精神病药物治疗时更容易发生。α受体阻断作用表现为直立性低血压、反射性心动过速、射精延迟或抑制。直立性低血压在治疗的前几天最为常见，氯丙嗪注射时容易发生。患者由坐位突然站起或起床时，可出现昏厥、摔倒或跌伤。因此，嘱咐患者在起床或站起时要缓慢，有心血管病者增加剂量要缓慢。一旦发生则让患者头低足高卧位，严重的患者可输液并给予去甲肾上腺素、间羟胺等升压。禁用肾上腺素。

４．代谢、内分泌的不良反应催乳素分泌增加多见，雌激素和睾酮水平的变化也有报道，女性常见溢乳、闭经和性快感受损。吩噻嗪可以产生妊娠试验假阳性。男性较常见性欲丧失、勃起困难和射精抑制。生长激素水平降低，但在用吩噻嗪或丁酰苯类药物维持治疗的儿童中未见生长发育迟滞。抗利尿激素异常分泌也有报道。氯丙嗪、氯氮平等可以抑制胰岛素分泌，导致血糖升高和尿糖阳性。

体重增加多见，与食欲增加和活动减少有关。机制较复杂，包括组胺受体阻断及通过下丘脑机制介导的糖耐量和胰岛素释放的改变。患者应节制饮食。氟哌啶醇的体重增加作用较吩噻嗪类弱。

５．精神方面的不良反应许多抗精神病药物产生过度镇静和迟钝，这种镇静作用通常因很快耐受而消失。头晕常由直立性低血压引起。哌嗪类、苯甲酰胺类和利培酮有轻度激活或振奋作用，可以产生焦虑、激越。

药物对精神分裂症患者认知功能的影响与疾病本身的认知缺陷交织在一起。镇静作用较强的吩噻嗪类倾向于抑制精神运动和注意，但一般不影响高级认知功能。如果加上抗胆碱药物，记忆功能可能暂时受影响。

抗精神病药物是否能引起抑郁目前尚不清楚。不论是否用药，精神分裂症患者都可以出现明显的情感波动。精神分裂症发病初期和恢复期均可出现抑郁症状，自杀在精神分裂症患者中并不少见。锥体外系不良反应如运动不能可能被误认为抑郁。抗胆碱能作用强的抗精神病药物如氯氮平、氯丙嗪等较易出现撤药反应，如失眠、焦虑和不安，应予以注意。

６．其他不良反应抗精神病药物还有许多不常见的不良反应。抗精神病药对肝脏的影响常见的为ＡＬＴ升高，多为一过性，可自行恢复，一般无自觉症状，轻者不必停药，合并护肝治疗；重者或出现黄疸者应立即停药，加强护肝治疗。胆汁阻塞性黄疸罕见，有时可以同时发生胆汁性肝硬化。其他罕见的变态反应包括药疹、伴发热的哮喘、水肿、关节炎和淋巴结病。严重的药疹可发生剥脱性皮炎，应立即停药并积极处理。

粒细胞缺乏罕见，氯氮平发生率较高，氯丙嗪和硫利达嗪有偶发的病例。哌嗪类、硫杂蒽和丁酰苯类未见报道。如果白细胞计数低，应避免使用氯氮平、氯丙嗪、硫利达嗪等。应用抗精神病药物时一般应常规定期检查血常规。

吩噻嗪类尤其是硫利达嗪易导致心电图异常，如ＰＲ间期延长、ＳＴ段下降、Ｔ波改变、ＱＲＳ波群改变及ＱＴ间期延长等，发生率为３０％～７０％，可能是改变心肌层中钾通道的结果。尤其是在老年人中，药物引起的心律失常较多，严重者可发生猝死。

氯丙嗪等吩噻嗪类可以在角膜、晶状体和皮肤上形成紫灰色素沉着，阳光强的地区和女性中多见。

７．过量中毒精神分裂症患者常常企图服过量抗精神病药物自杀。意外过量见于儿童。抗精神病药物的毒性比巴比妥类和三环类抗抑郁药低，死亡率低。过量的最早征象是激越或意识混沌。可见肌张力障碍、抽搐和癫痫发作。脑电图显示突出的慢波。常有严重低血压及心律失常、低体温。抗胆碱能作用（尤其是硫利达嗪）可使预后恶化。毒扁豆碱可用作解毒药。由于过量药物本身的抗胆碱能作用，锥体外系反应通常不明显。治疗基本上是对症性的：大量输液，注意维持正常体温，应用抗癫痫药物控制癫痫。由于多数抗精神病药物蛋白结合率较高，血液透析用处不大。抗胆碱能作用使胃排空延迟，所以过量数小时后仍需洗胃。由于低血压是α和β受体的同时阻断，只能用作用于α受体的升压药，如间羟胺和去甲肾上腺素等升压。禁用肾上腺素。

二、常用药物

（一）典型抗精神病药

氯丙嗪Ｃｈｌｏｒｐｒｏｍａｚｉｎｅ

其他名称：冬眠灵，可乐静，阿米那金。

【药代动力学】口服或注射易吸收，单次口服血药浓度２～４ｈ达峰值，ｔ１／２为１７ｈ，５～１０ｄ达稳态血药浓度，此时ｔ１／２为３０ｈ。肌内注射比口服的生物利用度高４～１０倍。血浆蛋白结合率约为９６％。亲脂性高，易通过血－脑脊液屏障，并可通过胎盘屏障进入胎血循环。主要分布在脑、肝与其他组织。在肝脏代谢，经肝药酶及细胞色素Ｐ４５０酶氧化，或与葡萄糖醛酸结合。其代谢降解产物具有高度的亲脂性与高度的蛋白结合率。单次给药，作用可维持２４ｈ。与蛋白结合的药物及其降解代谢产物排泄缓慢，即使停药数月仍可在血或尿内测得。７０％～８０％经肾脏排出，１０％～３０％从粪便排出，少量从乳汁中排出，对婴儿有影响。婴儿与老年患者对这类药物的代谢与排出均明显降低。

【作用与用途】本品为中枢多巴胺受体阻断药，在基底核、下丘脑、边缘系统、脑干通过阻断多巴胺受体起作用。本品还可产生α受体阻断作用，并可影响下丘脑与脑下垂体的内分泌。其镇静作用系由于抑制脑干网状结构的上行激活系统。抑制呕吐系统影响了延脑呕吐中枢的活动。此外，本品具有抗Ｍ受体和抗５－ＨＴ２作用。对５－ＨＴ６、５－ＨＴ７受体亲和力高，有较强的镇静作用。用于：①治疗精神分裂症妄想型和青春型，有抗幻觉、妄想、思维形式障碍、敌对和怪异行为及精神运动性兴奋作用，也可用于躁狂症、心因性精神障碍。可快速有效地控制患者的兴奋和急性精神病性症状、木僵症状等。②增强催眠、麻醉、镇痛药的作用。③止吐（小剂量）。④降温。不适用于伴随意识障碍而产生的精神异常。

【用法与用量】

１．治疗精神病①口服：成人开始剂量２５～５０ｍｇ，３次／ｄ，依治疗所需和耐受情况逐渐递增给药。治疗剂量通常为每日２００～６００ｍｇ，分２～３次服用。对年老或体弱者更应从小剂量开始，以后根据耐受情况徐缓增加剂量。②肌内或静脉注射：成人肌内注射每次可使用２５～５０ｍｇ，１～２次／ｄ，控制严重兴奋躁动时，可根据需要和耐受情况隔数小时重复用药一次。也可静脉滴注，氯丙嗪１００～２００ｍｇ，加５％葡萄糖５００ｍＬ，６０滴／ｍｉｎ，目前多数采用静脉滴注而避免静脉注射，以免意外。对年老或体弱者均应注意从小剂量开始，注射时尤应注意耐受情况，缓慢给药。

２．用于呕吐成人口服，一次１２．５～２５ｍｇ，２～３次／ｄ。

【不良反应】

１．治疗量可有嗜睡、乏力、视物不清、抗胆碱能反应（如口干、便秘、心动过速等）、癫痫发作、催乳素水平升高、泌乳、性功能障碍、男子乳房女性化、月经改变及皮疹等。

２．锥体外系不良反应：静坐不能；急性肌张力障碍，如颈斜、颈后斜、面肌歪斜、动眼危象或角弓反张等；类帕金森病；迟发性运动障碍：发生在长期用药骤然停用时，出现一种不自主运动，表现为口－舌－颊部的多动症状。

３．用量过高或对药物过敏者易产生精神萎靡，有的产生药物性焦虑或抑郁。少数患者由于排除或代谢障碍或使用其耐受不了的剂量时，可出现谵妄型的精神错乱状态。

４．直立性低血压较为常见。药物性心电图变化以窦性心动过速为常见。此外，可见ＰＲ延长，Ｔ波低平、倒置或切迹，ＱＲＳ波群增宽，ＳＴ段压低。

５．罕见的不良反应有粒细胞减少症、黄疸或肝损害、剥脱性皮炎，角膜或晶状体部位有细微沉淀物，但不影响视力。

６．严重的并发症为恶性综合征。治疗中出现高热，意识障碍，肌强直和心、肺功能危象，常伴随白细胞增高。识别或处理不当有很高的死亡率。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。注射液：２５ｍｇ（１ｍＬ）、５０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．骨髓功能抑制、肝功能损伤、严重心血管疾病、青光眼、前列腺肥大、尿潴留、严重呼吸系疾病（儿童尤应慎重）及帕金森病等患者应慎用。

２．由于药物可通过脐血进入胎儿，孕妇接受治疗时须权衡利弊。尤其在治疗中产生黄疸或持续锥体外系症状者，更应慎用。本品可从母乳中排出，哺乳期妇女用药应慎用。

３．老年人普遍对本类药物的耐受性降低，且易产生低血压、过度镇静及不易消除的迟发性运动障碍等并发症，用量不能与青壮年等同。

４．对诊断有干扰，治疗中可出现心电图异常，如Ｑ波或Ｔ波改变等；有时会影响免疫妊娠试验，出现假阳性反应；尿胆红素测定时也可产生假阳性。

５．用药期间应注意随访检查血常规、心电图，测定肝功能。

６．有些吩噻嗪类药物长期使用容易在角膜与晶体部位产生沉淀物，注意做眼科检查。

７．服药期间，避免长时间暴露于日光中。

【药物相互作用】

１．可强化乙醇或中枢神经抑制剂如巴比妥类药物的作用。

２．本品具有α受体阻断作用，若与苯丙胺并用时可降低其药效。

３．合用抗酸制剂或止泻药物可影响口服氯丙嗪时的吸收。

４．可以降低癫痫发作阈值，合用时应注意调整抗癫痫药物的剂量。

５．与抗胆碱药合用，可相互加强抗胆碱效能。

６．若与肾上腺素合用时，由于前者可抑制后者的α受体效应，只发生β受体效应，故可产生降压作用。在氯丙嗪治疗时，若欲达到升压目的，应使用去甲肾上腺素。

７．与左旋多巴合用时，后者的抗帕金森病作用会受到抑制。

８．与单胺氧化酶抑制药或三环类抗抑郁药合用时，两者的抗胆碱作用会加强。

奋乃静Ｐｅｒｐｈｅｎａｚｉｎｅ

其他名称：过非那嗪，氯吩嗪，羟哌氯丙嗪。

【药代动力学】口服吸收后分布至全身，２～４ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为９ｈ。通过肝脏代谢，经胆汁及肾脏排泄。本品可通过脐血进入胎儿，可从母乳中排出。本品具有高度的亲脂性与蛋白结合率。小儿与老人对本品的代谢与排泄均明显降低。

【作用和用途】本品为吩噻嗪类的哌嗪衍生物，药理作用与氯丙嗪相似，其抗精神病作用主要与其阻断中脑边缘系统及中脑－皮质通路的多巴胺受体（Ｄ２）有关，而阻断网状结构上行激活系统的α受体，则与镇静安定作用有关。本品镇吐作用较强，镇静作用较弱。对幻觉妄想、思维障碍、淡漠木僵及焦虑激动等症状有较好的疗效。用于精神分裂症或其他精神病性障碍。因镇静作用较弱，对血压的影响较小。适用于器质性精神病、老年性精神障碍、伴有脏器（如心、肝、肾、肺）病变或躯体疾病患者，以及儿童攻击性行为障碍。也可用于各种原因所致的呕吐或顽固性呃逆。

【用法与用量】口服：①治疗精神分裂症，从小剂量开始，一次２～４ｍｇ，２～３次／ｄ。以后每隔１～２ｄ增加６ｍｇ，逐渐增至常用治疗剂量２０～６０ｍｇ，分２～３次／ｄ服用。维持剂量为１０～２０ｍｇ／ｄ。②用于止呕，一次２～４ｍｇ，２～３次／ｄ。

【不良反应】

１．主要为锥体外系不良反应，如震颤、僵直、流涎、运动迟缓、静坐不能、急性肌张力障碍等。长期大量服药可引起迟发性运动障碍。

２．可引起血浆中催乳素浓度增加，出现溢乳、男子乳房发育、月经失调、闭经。

３．可出现口干、视物模糊、乏力、头晕、心动过速、便秘、出汗等。

４．少见直立性低血压、粒细胞减少症与中毒性肝损害。

５．偶见过敏性皮疹及恶性综合征。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ、４ｍｇ。

【注意事项】

１．患有基底节病变、帕金森病、帕金森综合征、骨髓抑制、青光眼、昏迷者及对吩噻嗪类药过敏者禁用。

２．心血管疾病（如心力衰竭、心肌梗死、传导异常）患者、肝肾功能不全者、癫痫患者应慎用。

３．一旦出现迟发性运动障碍、过敏性皮疹及恶性综合征，应立即停药并进行相应的处理。

４．应定期检查肝功能与白细胞计数。

５．用药期间不宜驾驶车辆、操作机械或高空作业。

６．孕妇慎用，哺乳期妇女使用本品期间应停止哺乳。

７．服药期间避免长时间暴露于日光下。

【药物相互作用】

１．与镇静药或镇痛药哌替啶合用可加强本品的镇静或镇痛作用。

２．本品可增强单胺氧化酶抑制药、三环类抗抑郁药、普萘洛尔和苯妥英的不良反应。

３．锂剂可加重本品的不良反应并降低药效。

４．抗酸药或止泻药可降低本品在胃肠道的吸收。

５．与具有抗胆碱能活性的药物合用可明显延缓本品的吸收。

６．与双硫仑合用，本品的血药浓度可降低到治疗浓度以下。

７．本品可逆转肾上腺素的作用而引起严重的低血压。

８．本品可降低苯丙胺、胍乙啶、抗惊厥药和左旋多巴等的药效。

９．与曲马多合用可引起癫痫发作。

１０．司氟沙星、索他洛尔、匹莫齐特、左氧氟沙星、卤泛群、格帕沙星、西沙必利与本品合用可导致严重的心律失常。

１１．氟西汀、帕罗西汀、舍曲林与本品合用可能会出现急性肌张力障碍。

１２．与乙醇合用可加重中枢神经系统抑制，故服用本品期间不宜饮酒。

１３．同时嚼服槟榔可增加锥体外系不良反应。

氟奋乃静Ｆｌｕｐｈｅｎａｚｉｎｅ

其他名称：氟非那嗪。【药代动力学】口服后２～４ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为１３ｈ。注射长效制剂氟奋乃静癸酸酯，ｔ１／２为３．７ｄ，４２～７２ｈ起效，４８～９６ｈ作用最明显，维持２～４周。通过肝脏代谢，无活性代谢产物，经肾脏排泄，可从母乳中排出。

【作用和用途】本品对Ｄ１、Ｄ２受体有阻断作用，与５－ＨＴ６、５－ＨＴ７受体有高度亲和力，口服效价比氯丙嗪高２５倍，作用快而持久。对慢性精神分裂症服药依从性差的患者的治疗为首选。主要用于治疗急慢性精神分裂症。

【用法与用量】

１．口服成人开始２～３ｍｇ，２～３次／ｄ，逐渐增加剂量，常用治疗量２０～４０ｍｇ／ｄ，最高日量６０ｍｇ，维持日量１０～２０ｍｇ。

２．肌内注射长效制剂氟奋乃静癸酸酯，首次１２．５ｍｇ深部肌内注射，２～４周１次。根据病情及耐受情况，可渐增至２５～５０ｍｇ／次。

【不良反应】

１．锥体外系反应多见，如静坐不能、急性肌张力障碍和类帕金森病。

２．可发生心悸、失眠、乏力、口干、视物模糊、排尿困难、便秘、溢乳、男子乳房发育、月经失调、闭经等。

３．少见思睡、躁动、眩晕、尿潴留。

４．偶见过敏性皮疹、白细胞减少及恶性综合征。

５．偶可引起直立性低血压、心悸或心电图改变、肝药酶水平升高或阻塞性黄疸、癫痫。

６．长期用药可致迟发性运动障碍及药源性抑郁。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ。长效注射液：氟奋乃静癸酸酯，２５ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】同奋乃静。

【药物相互作用】

１．三环类抗抑郁药与本品合用，两者的毒性和抗胆碱能作用均增加，并可引起嗜睡等不良反应。

２．西沙必利可导致严重的心律失常，与本品合用会增加心脏的毒性，引起ＱＴ间期延长、心脏停搏等。

３．加替沙星、莫西沙星、格帕沙星与本品合用时，对心脏的毒性增加，引起ＱＴ间期延长、心脏停搏等。

４．多非利特、卤泛群与本品合用，可引起ＱＴ间期延长。

５．单胺氧化酶抑制药可增强本品的不良反应。

６．匹莫齐特与本品合用时，对心脏的毒性增加。

７．与哌替啶合用，可增加中枢及呼吸抑制。

８．卡麦角林是长效Ｄ２受体激动剂，本品是Ｄ２受体阻断药，故不能同时使用。

９．与维生素Ｃ合用，本品的血药浓度降低，作用减弱。

１０．抗胆碱能药可用于控制本品的锥体外系反应，但会减少本品的口服吸收率，使其血药浓度下降，并可增加抗胆碱能不良反应。

１１．磷苯妥英、苯妥英与本品合用，前两者的血药浓度可能升高或降低，而本品血药浓度可能降低。

１２．本品可降低苯丙胺、右苯丙胺、左旋多巴、胍乙啶的药效。

１３．本品与氟西汀、帕罗西汀合用，可使帕金森病的病情恶化。

１４．与伊布利特合用时，导致心律失常的危险性增加。

１５．锂剂与本品合用，可引起脑损害、锥体外系反应、运动障碍等。

１６．与甲泛葡胺合用时，发生癫痫的危险性增加。

１７．卟吩姆钠与本品合用时可引起严重的光敏反应。

１８．与乙醇同时使用，可加重中枢神经系统抑制，增加锥体外系反应的发生率。

三氟拉嗪Ｔｒｉｆｌｕｏｐｅｒａｚｉｎｅ

其他名称：甲哌氟丙嗪，三氟比拉嗪。

【药代动力学】口服吸收好，２～４ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为１３ｈ。经肝脏代谢，主要活性代谢产物为硫氧化物、Ｎ－去甲基代谢物和７－羟基代谢物，通过尿、粪、乳汁排出。

【作用与用途】作用与氯丙嗪相似，但其效价高，故服用剂量小。用于治疗各型精神分裂症，具有兴奋和激活作用。适用于治疗紧张型的木僵症状、单纯型与慢性精神分裂症的情感淡漠和行为退缩症状。

【用法与用量】口服：成人初始剂量为５ｍｇ，２～３次／ｄ，逐渐增加剂量，常用治疗量为５～１０ｍｇ，２～３次／ｄ，维持量为１０～２０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】同氟奋乃静。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ、５ｍｇ。

【注意事项】

１．心血管疾病（如心力衰竭、心肌梗死、传导异常）患者、肝肾功能不全者、癫痫与脑器质性疾病者应慎用。

２．出现迟发性运动障碍、过敏性皮疹及恶性综合征应立即停药并进行相应的处理。

３．应定期检查肝功能与白细胞计数。

４．用药期间不宜驾驶车辆、操作机械或高空作业。

【药物相互作用】

１．三环类抗抑郁药或中枢神经抑制剂与本品合用时，能引起过度镇静。

２．同时使用槟榔碱，可增加锥体外系不良反应。

３．卡法根与本品合用时，对多巴胺的拮抗作用增加，从而导致本品的治疗作用和（或）不良反应都增加。

４．与月见草油、佐替平合用时，发生惊厥的危险性增加。

５．与伊布利特合用时，心律失常的发生率增加。

６．卟吩姆钠与本品都有致光敏感的作用，合用时可加重光敏感组织的细胞内损伤。

７．与文拉法新合用时，发生神经阻断恶性综合征的危险性增加。

８．西沙必利、匹莫齐特、左氧氟沙星、司帕沙星、卤泛群及索他洛尔等与本品合用时，对心脏的毒性增加。

９．本品可诱导或抑制苯妥英钠的代谢，而苯妥英钠则诱导本品的代谢，故合用时苯妥英钠的血药浓度可能会降低或升高，而本品的血药浓度则降低。

１０．与甲基多巴合用时，可使血压升高。

１１．锂剂可加重本品的不良反应。

１２．本品可降低苯丙胺、胍乙啶、抗惊厥药和左旋多巴等的药效。

１３．本品可使肾上腺素、单胺氧化酶抑制药的不良反应增加。

１４．与具有抗胆碱能活性的药物使用，可降低口服本品时的吸收率，降低本品的作用，同时又使抗胆碱作用增强。

１５．抗酸药或止泻药可降低本品在胃肠道的吸收。

１６．卡麦角林与本品同时使用，二者效应均降低。

１７．普拉睾酮可降低本品的药效。

１８．与乙醇同时使用，可引起过度镇静。

硫利达嗪Ｔｈｉｏｒｉｄａｚｉｎｅ

其他名称：甲硫达嗪，甲硫哌啶，硫醚嗪。

【药代动力学】口服快速吸收，口服后２ｈ血药浓度可达峰值，血浆蛋白结合率约为９９％，ｔ１／２为８～３６ｈ。在肝脏代谢生成美索达嗪和硫氧达嗪两种代谢物，前者有活性，水溶性强，透过血－脑脊液屏障比其他药物少，因此，硫利达嗪总血浆水平比其他抗抑郁药物高１０～１００倍。药物吸收后，分布全身各组织，以脑、肺、肝、脾组织中含量较高，脑中以间脑、海马回、基底节、脑桥和延髓较高。代谢物主要从尿中排泄，可从乳汁排出。

【作用与用途】本品为吩噻嗪类含哌啶侧链化合物，其抗精神病作用与氯丙嗪相似。主要优点为锥体外系反应较少，是吩噻嗪类药物中锥体外系反应最少者。镇静、嗜睡作用也较少发生，无明显镇吐和降压作用。用于治疗精神分裂症、躁狂症、伴精神症状的抑郁症。

【用法与用量】口服：成人初始剂量为２５～５０ｍｇ，２～３次／ｄ，逐渐增加剂量。常用治疗剂量为６００～８００ｍｇ／ｄ，分２～３次给予。维持剂量为３００～４００ｍｇ／ｄ。

【不良反应】１．本品可引起直立性低血压及心电图改变，主要是ＱＴ间期延长，治疗２周末最明显，治疗后４周逐渐减轻。

２．常见的不良反应为抗胆碱能反应，如口干、震颤、思睡、鼻塞、便秘、视物模糊等。

３．少数人有锥体外系反应、白细胞减少、闭经、泌乳、性功能障碍、过敏性鼻炎。

４．长期大剂量服用可出现色素性视网膜病变，停药后可恢复。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】心脏病患者禁用。

【药物相互作用】

１．氟西汀、帕罗西汀、氟伏沙明、安非他酮、吲哚洛尔、普萘洛尔等可抑制ＣＹＰ２Ｄ６介导的本品代谢，增加本品的血药浓度及毒性。

２．利托那韦可使本品的代谢减慢，两者合用，可增加本品的血药浓度从而导致毒性反应增加。

３．延长ＱＴ间期的药物如加替沙星、格帕沙星、左氧氟沙星、莫西沙星、司帕沙星、罗红霉素、螺旋霉素、克林霉素、多非利特、伊布利特、司美利特、乙酰胆碱、阿义马林、胺碘酮、阿普林定、三氧化二砷、阿司咪唑、西沙必利、安非拉酮、氟哌利多、卤泛群、酮色林、芦贝鲁唑、美索达嗪、喷他脒、匹莫齐特、普罗布考、丙卡特罗、索他洛尔、特非那定、齐拉西酮、佐米曲坦等与本品合用时，对心脏的毒性增加，可引起ＱＴ间期延长、尖端扭转型室性心动过速、心脏停搏等。

４．三环类抗抑郁药与本品合用时，可相互影响对方的代谢，可能导致其中一种药物的血药浓度升高。另外，两者都有抗胆碱能作用，合用则可能存在抗胆碱能作用增强。

５．与颠茄合用，可导致兴奋、激动及抗胆碱能作用增强。

６．槟榔有胆碱能效应，与本品合用可增加本品的锥体外系反应。

７．卡法根及紫草属植物与本品合用时，对多巴胺的拮抗作用增加，从而加重锥体外系反应。

８．与哌替啶合用时，对中枢神经系统及呼吸的抑制作用加强。

９．卟吩姆钠与本品都有致光敏感的作用，合用可加重光敏感组织的细胞内损害。

１０．与曲唑酮合用，可加重降血压作用。

１１．与月见草油、甲泛葡胺、曲马多、佐替平合用时，易诱发癫痫发作。

１２．与锂剂合用，可能导致运动障碍、锥体外系反应加重，可产生抽搐、脑病及脑损害等。

１３．苯丙氨酸与本品合用时，迟发性运动障碍的发生率增加。

１４．苯扎托品、奥芬那君、丙环定、盐酸苯海索可降低本品的血药浓度，减弱药效。

１５．与卡麦角林合用，两者效应均降低。

１６．苯巴比妥可诱导肝药酶，使本品的药效降低。

１７．普拉睾酮可降低本品的药效。

１８．本品可降低苯丙胺、右旋苯丙胺、溴隐亭的药效。

１９．与左旋多巴合用，可因拮抗作用使后者失效。

２０．与奎硫平合用，可降低后者的疗效。

２１．与苯妥英、磷苯妥英合用，本品可诱导或抑制后者的代谢，因此减弱或增加后者的药效。

２２．与丙米嗪、甲磺酸苯扎托品合用，可能引起肠麻痹、阿托品中毒样精神障碍甚至心搏骤停等严重反应。

氯普噻吨Ｃｈｌｏｒｐｒｏｔｈｉｘｅｎｅ

其他名称：泰尔登，氯丙噻吨。

【药代动力学】口服易吸收，２～４ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为８～１２ｈ。通过肝脏代谢，大部分随尿排出。

【作用与用途】本品属硫杂蒽类抗精神病药。药理作用与氯丙嗪相似，抗精神病作用不及氯丙嗪，但镇静作用较氯丙嗪强，抗肾上腺素作用及抗胆碱作用弱，用于治疗伴有焦虑或抑郁的精神分裂症，分裂情感性精神病，更年期抑郁症、焦虑症等。

【用法与用量】

１．口服成人初始剂量为２５ｍｇ，２～３次／ｄ，逐渐增加剂量，常用治疗量为４００～６００ｍｇ／ｄ。维持剂量为１００～３００ｍｇ／ｄ，分２～３次给予。

２．肌内注射３０ｍｇ／次，１～２次／ｄ。

【不良反应】

１．常见头晕、嗜睡、口干、便秘、直立性低血压、心动过速、锥体外系反应。

２．少见肝功能损伤、癫痫发作、粒细胞减少及过敏性皮疹。

【制剂与规格】片剂：１２．５ｍｇ、５０ｍｇ。注射液：３０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．严重的心肝疾患、造血功能减退、青光眼、前列腺肥大、癫痫患者慎用。

２．孕妇、哺乳期妇女及幼儿慎用。

３．大剂量引起癫痫大发作。

【药物相互作用】

１．本品能加强中枢神经抑制剂的药效，合用时应将中枢神经抑制剂的用量减少到常用量的１／４～１／２。

２．卡法根与本品合用时，对多巴胺的拮抗作用增加，从而导致本品的治疗作用和（或）不良反应增加。

３．与阿替洛尔或美托洛尔合用时，可相互抑制代谢，导致两者的作用增强，加重毒性反应。

４．三环类抗抑郁药或单胺氧化酶抑制药与本品合用时，镇静和抗胆碱作用增强。

５．与抗胆碱药合用时，抗胆碱作用增强。

６．与锂剂合用（尤其是本品的用量较大时），可能导致虚弱、运动障碍、锥体外系反应加重、脑病及脑损伤等。

７．与曲马多、佐替平等合用时，发生惊厥的危险性增加。

８．普拉睾酮可降低本品的药效。

９．抗酸药或泻药可降低本品在胃肠道的吸收。

１０．与胍乙啶合用，减弱降压作用。

１１．与左旋多巴合用，使后者的抗震颤麻痹作用减低。

１２．与肾上腺素合用时，由于α受体被阻断，β受体活动占优势，可降低血压。

１３．与卡麦角林合用，两者药效均降低。

１４．长效巴比妥酸盐，尤其是苯巴比妥可加快本品的代谢速度，使本品的作用降低。

１５．本品可降低惊厥阈值，使抗惊厥药作用降低。

１６．本品可掩盖某些抗生素的耳毒性，使用时应注意。

１７．与乙醇合用能引起过度镇静。

氯哌噻吨Ｃｌｏｐｅｎｔｈｉｘｏｌ

其他名称：高抗素，氯噻吨。

【药代动力学】口服易吸收，生物利用度为４４％，口服后血药浓度４ｈ达峰值，ｔ１／２为２０ｈ，有效血药浓度为１０ｍｇ／ｍＬ左右。分布于各脏器，其中以肝、肺、肾的浓度较高。本品可通过胎盘屏障，并可经乳汁排出。在肝脏代谢，大部分以代谢产物随粪便排出，少量随尿排出。

【作用与用途】本品药理作用与奋乃静相似，可阻断ＤＡ受体。长期使用不引起耐药性增加和ＤＡ受体过敏。对幻觉、妄想、思维障碍、行为紊乱等症状效果较好。有较强的镇静作用，对精神运动性兴奋的患者，能较快控制兴奋躁动。长效制剂用于慢性患者，可延缓衰退，巩固疗效，预防复发。还可用于偏执性精神病、情感性精神障碍的躁狂发作。也有一定的抗抑郁作用，对精神分裂症伴有抑郁症状的患者具有疗效。亦可用于老年性痴呆及精神发育迟滞者的行为障碍。

【用法与用量】

１．口服成人初始剂量为５～１０ｍｇ，２～３次／ｄ，逐渐增加剂量，常用治疗量为７５～１５０ｍｇ／ｄ，分２～３次／ｄ。维持剂量为１０～４０ｍｇ／ｄ。

２．肌内注射氯哌噻吨癸酸酯，２００～４００ｍｇ，２～４周注射１次。

【不良反应】

１．锥体外系反应多见，可出现肌张力增高、震颤、静坐不能。

２．可见思睡、心悸、失眠、乏力、口干、视物模糊、排尿困难、便秘。

３．偶可引起直立性低血压、肝损伤、长期大量使用可发生迟发性运动障碍。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２５ｍｇ。长效注射液：１００ｍｇ（１ｍＬ）、２００ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．有惊厥病史、饮酒、药物中毒、昏迷、严重肝肾损伤者及心脏病患者禁用。

２．孕妇及哺乳期妇女慎用。

３．驾驶员禁用。

【药物相互作用】

１．催眠药、镇静药和镇痛药与本品合用可相互增效。

２．本品可增强降压药的作用。

３．与哌嗪类药同用，可增加锥体外系反应的发生率。

４．本品可加强戊四氮引起痉挛的作用。

５．与左旋多巴合用，可减弱左旋多巴的作用。

６．乙醇与本品相互增效，服药期间应避免饮酒。

氟哌噻吨Ｆｌｕｐｅｎｔｈｉｘｏｌ

其他名称：复康素，三氟噻吨，羟哌氟丙硫蒽。

【药代动力学】口服较易吸收，血药浓度４ｈ达峰值，２～３ｄ血药浓度达稳态，血浆蛋白结合率高达８５％，ｔ１／２为８～３６ｈ。经血液分布于肝、肺、肠、心、肾、脑部，可透过胎盘屏障，通过乳汁分泌。生物利用度为４０％。经肝脏代谢，代谢产物为Ｎ－去羟基化合物和葡萄糖醛酸结合物，无药理活性，大部分以代谢产物随尿排出，２０％随粪便排出。长效制剂为其癸酸酯，一次肌内注射后，７ｄ左右血药浓度达峰，ｔ１／２为１７ｄ。

【作用与用途】本品属硫杂蒽类抗精神病药。药理作用与氟奋乃静相似，具有较强的抗精神病作用，比氯普噻吨强４～８倍，而镇静作用较弱。同时还有抗焦虑、抗抑郁作用。用于治疗急慢性精神分裂症，小剂量有稳定情绪、抗焦虑和抗抑郁作用，可用于伴有焦虑或抑郁症的精神分裂症、精神分裂症后抑郁。

【用法与用量】

１．口服成人初始剂量为１ｍｇ，２～３次／ｄ，逐渐增加剂量，常用治疗量为３～９ｍｇ／ｄ，２次／ｄ。最高剂量为４０ｍｇ／ｄ，分２～３次给予。维持剂量５～２０ｍｇ。

２．肌内注射氟哌噻吨癸酸酯，２０～４０ｍｇ（１～２ｍＬ），２～３周注射１次。

【不良反应】

１．常见的锥体外系反应有震颤、静坐不能、肌张力障碍等。

２．偶见皮疹、便秘、疲乏。

３．也可引起不安、失眠或抑郁。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ、１ｍｇ、５ｍｇ。长效注射液：氟哌噻吨癸酸酯，２０ｍｇ（１ｍＬ）、４０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品不宜用于兴奋、躁动患者。

２．中毒、昏迷、严重肝肾损伤者及心脏病患者禁用。

３．孕妇及哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】

１．本品可加强巴比妥类等中枢神经抑制药的镇静作用。

２．三环类抗抑郁药与本品合用时，可相互影响对方的代谢，导致血药浓度升高、毒性增强、抗胆碱作用增强。

３．与曲马多、佐替平等合用时，发生癫痫的危险性增加。

４．本品可降低胍乙啶、肾上腺素、左旋多巴的作用。

５．与卡麦角林合用，两者药效均降低。

６．本品与锂剂合用可引起运动障碍、锥体外系反应加重及脑损害。

７．与乙醇合用时，可加强后者的中枢神经系统抑制作用。

氟哌啶醇Ｈａｌｏｐｅｒｉｄｏｌ

其他名称：氟哌丁苯，氟哌醇，卤吡醇。

【药代动力学】口服吸收好，３～６ｈ血药浓度达峰值；肌内注射后３０ｍｉｎ血药浓度可达峰值。ｔ１／２平均为２１ｈ（１３～３５ｈ）。血浆蛋白结合率高达９０％。在肝脏中代谢，经胆汁、粪便、尿液排泄。

【作用与用途】本品为丁酰苯类抗精神病药。其化学结构与吩噻嗪类不同，但药理作用与氯丙嗪相似。通过阻断脑内多巴胺受体而起作用，抑制多巴胺神经元的效应，并能增快增多脑内多巴胺的转化。此外，还可阻断自主神经系统的α受体，产生相应的生理影响。有强的ＤＡ受体阻断作用、较弱的抗胆碱能作用及抗肾上腺素作用，为治疗兴奋性精神分裂症的首选药物之一，对幻觉、妄想作用明显，也用于急性躁狂的治疗。对某些不自主运动（如舞蹈症、扭转痉挛、抽动秽语综合征）也有疗效。镇静作用、止吐作用较强，可用于神经性呕吐和顽固性呃逆。也可用于脑器质性精神障碍。对血压、心血管无明显影响。注射剂常用于处理精神科的急诊问题。也适用于老年人或伴有躯体疾病的兴奋躁动的精神病患者。

【用法与用量】

１．口服成人初始剂量为２ｍｇ，２～３次／ｄ，然后根据治疗的需要和耐受状况调整用量。常用治疗剂量为２０～４０ｍｇ／ｄ。

２．肌内注射成人用于控制兴奋症状，每次５～１０ｍｇ，２～３次／ｄ，症状减轻后改为口服。氟哌啶醇癸酸酯（长效注射液），初始剂量为５０ｍｇ，深部肌内注射。１～２周后增至１００ｍｇ。常用治疗剂量为１５０～２００ｍｇ，每３～４周注射一次。

【不良反应】

１．锥体外系反应多见，如肌张力增高、震颤、静坐不能、动眼危象、痉挛性斜颈、扭转性痉挛或类帕金森病。

２．可见思睡、头昏、乏力、口干、多汗、视物模糊、排尿困难、便秘、食欲不振。

３．偶可引起直立性低血压、肝损伤、粒细胞减少症及皮疹等。

４．长期大量使用可发生迟发性运动障碍。

５．用药过量及中毒先兆的表现有呼吸困难、严重的精神萎靡或疲乏无力、肌肉震颤或粗大的震颤以及肌肉无力或僵硬等。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ、４ｍｇ。注射液：５ｍｇ（１ｍＬ）。长效注射液：氟哌啶醇癸酸酯，５０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．给予成年大鼠每日最高量２～２０倍时，减少了受孕概率，导致了滞产与死胎。尽管对人类的实验性研究不多，但用于育龄妇女与孕妇时应权衡利弊。

２．本品可自乳汁中排出，造成乳儿镇静和运动功能失调，故哺乳期妇女不宜服用。

３．老年人在开始时宜用小量，然后缓慢加药，调整用量，以避免锥体外系反应及持久的迟发性运动障碍出现。

４．凡患有帕金森病或严重中毒性中枢神经抑制状态者不宜使用。

５．有下列情况时应慎用：心脏病，尤其是心绞痛；药物引起的中枢神经抑制；癫痫；青光眼；肝肾功能不全；甲状腺功能亢进或中毒性甲状腺肿大；肺功能不全及尿潴留。

【药物相互作用】

１．与异烟肼、奎尼丁合用时，本品的血药浓度可升高。

２．与麻醉药、镇痛药、催眠药合用时可相互增效，本品剂量应酌减。

３．与降压药合用时可增加效应。

４．本品可加强中枢神经抑制药的药效。

５．与抗癫痫药合用时，本品可改变或提高癫痫发作阈值，也可改变癫痫发作的形式，合用时注意调整剂量。

６．与卡马西平合用时，本品的血药浓度降低。

７．利福平可使本品的ｔ１／２缩短。

８．本品可降低苯丙胺的作用。

９．与抗胆碱药合用时，可减少锥体外系反应，但有可能使眼压增高，或降低前者的血药浓度。

１０．与肾上腺素合用时，由于α受体活动受阻，β受体活动占优势，可导致血压下降。

１１．有报道，普萘洛尔与本品合用会导致低血压和心搏、呼吸骤停。

１２．与甲基多巴合用可发生意识障碍、思维迟缓与定向力障碍。

１３．与氟西汀合用可加重锥体外系反应。

１４．与锂剂合用易导致神经毒性反应，可引起运动障碍、锥体外系反应加重及脑损伤。

１５．同时饮酒，可促使酒精中毒，易产生严重的低血压和（或）深度昏迷。

１６．吸烟可降低本品的稳态血药浓度，增加其清除率。

１７．用药期间饮茶或咖啡，可影响本品的吸收，降低本品的疗效。

１８．与槟榔同服可加重锥体外系不良反应。

氟哌利多Ｄｒｏｐｅｒｉｄｏｌ

其他名称：氟哌啶，哒罗哌丁苯，哒哌啶醇。

【药代动力学】口服易吸收，肌内注射吸收迅速。在体内起效快、代谢快，血浆蛋白结合率高达８５％～９０％，ｔ１／２为２～３ｈ。主要在肝脏代谢，代谢物大部分经尿排出，少部分由粪便排出。

【作用与用途】本品为丁酰苯类抗精神病药。药理作用与氟哌啶醇相同，特点为体内代谢快，维持时间短。用于治疗精神分裂症、躁狂症，控制急性精神运动性兴奋、躁狂状态。也可用于谵妄的治疗。与镇痛药芬太尼一起静脉注射，可使患者产生一种特殊麻醉状态，用于外科麻醉、某些小手术、烧伤大面积、换药、各种内镜检查及造影等，具有较好的抗精神紧张、镇吐作用。

【用法与用量】

１．口服成人用量，初始剂量为５～１０ｍｇ，２～３次／ｄ。治疗剂量为１０～３０ｍｇ／ｄ。

２．肌内注射①治疗精神兴奋躁动，２５～５０ｍｇ，分２～３次给予。②麻醉前给药，术前３０ｍｉｎ肌内注射２．５～５ｍｇ／次。

３．静脉注射用于神经安定镇痛，每５ｍｇ加芬太尼０．１ｍｇ，在２～３ｍｉｎ内缓慢静脉注射，３～５ｍｉｎ内如未达一级麻醉状态，可追加０．５～１倍剂量。

【不良反应】

１．锥体外系反应较重且常见，急性肌张力障碍在儿童和青少年中更易发生，出现明显的扭转痉挛、吞咽困难、静坐不能及类帕金森病。

２．可出现口干、视物模糊、乏力、便秘、出汗、低血压等。

３．可引起血浆中催乳素浓度增加，出现溢乳、男子乳房女性化、月经失调、闭经、抑郁情绪。

４．注射局部红肿、疼痛、硬结。

５．偶见过敏性皮疹及恶性综合征。【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。注射液：５ｍｇ（１ｍＬ）、１０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．下列情况慎用：心脏病（尤其是心绞痛）、药物引起的急性中枢神经抑制、癫痫、肝功能损害、青光眼、甲状腺功能亢进或毒性甲状腺肿、肺功能不全、肾功能不全及尿潴留。

２．治疗期间应定期检查血常规和肝功能。

３．注射液颜色变深或有沉淀时禁止使用。

【药物相互作用】

１．本品能增强巴比妥类药和麻醉性镇痛药的效应。

２．本品与枸橼酸芬太尼合用可增加巴比妥类镇痛药和麻醉药的呼吸抑制作用，这些药物的滥用或错用，可引起致命性呼吸抑制。

３．与左旋多巴合用，会引起肌肉强直，同时还可以发生肺水肿。

４．与卡麦角林合用，两者药效均降低。

５．与肾上腺素合用时，由于α受体活动受阻，β受体活动占优势，可导致血压下降。

６．与锂剂合用时，可能引起虚弱无力、运动障碍、锥体外系症状加重和脑损伤。

７．与乙醇或其他中枢神经系统抑制药合用，中枢抑制作用增强。

８．与抗高血压药合用，易致直立性低血压。

舒必利Ｓｕｌｐｉｒｉｄｅ

其他名称：止吐灵。

【药代动力学】口服快速吸收，２ｈ后血药浓度达峰值，ｔ１／２为８ｈ。不能透过胎盘屏障进入脐血循环。体内代谢情况不详。主要随尿排泄，部分随粪便排泄。

【作用与用途】本品属苯酰胺类化合物，在下丘脑、延髓能阻断Ｄ１、Ｄ２受体，对Ｄ３、Ｄ４受体也有一定拮抗作用。低剂量（２００～６００ｍｇ／ｄ）具有抗抑郁效果。２００～６００ｍｇ／ｄ静脉滴注７～１０ｄ能很好缓解患者的紧张性症状。对幻觉、妄想、木僵、紧张症状及一些阴性症状如被动、思维贫乏等有较好疗效。适用于治疗精神分裂症、精神分裂症伴有抑郁症状、神经性呕吐、神经性厌食症。也用于治疗老年、有躯体疾病伴发的精神障碍。

【用法与用量】

１．治疗呕吐口服，６００～１２００ｍｇ／ｄ。

２．治疗精神病口服，开始３００～６００ｍｇ／ｄ，分２～３次／ｄ。１～２周内增至６００～１２００ｍｇ／ｄ。肌内注射，或溶于生理盐水静脉滴注，４００～６００ｍｇ／ｄ。一般以口服为主，对拒药者或治疗开始１～２周内可注射给药，以后改为口服。维持量：２００～４００ｍｇ／ｄ。

【不良反应】较轻。

１．常见失眠、兴奋、躁动、嗜睡、乏力、口渴、头痛、发热、出汗、排尿困难、胃肠道反应等。

２．可有月经异常、闭经、泌乳、不射精、男子乳房女性化、性功能减退、体重增加。

３．大剂量可出现锥体外系反应。４．少见皮疹、氨基转移酶升高、心律失常等。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、１００ｍｇ。注射液：１００ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．高血压、嗜铬细胞瘤患者及幼儿禁用。严重心血管疾病和肝损害者慎用。

２．增量过快时，可有一过性心电图改变、血压升高或降低、胸闷、脉频等，应引起注意。

３．如出现皮疹、瘙痒等过敏反应，应停药。

４．本品对孕妇、新生儿的安全性尚未肯定，应慎用。

５．用药期间不可从事伴有机械运转的危险性操作。

６．心血管疾患、低血压者慎用。

【药物相互作用】

１．与曲马多、佐替平等合用时，发生癫痫的危险性增加。

２．与中枢神经系统抑制药或三环类抗抑郁药合用可以引起嗜睡。

３．抗胆碱药可减少本品的锥体外系症状。

４．合用硫糖铝时，本品的生物利用度降低４０％。

５．抗酸药和止泻药可降低本品的吸收率，因此，使用时至少间隔１ｈ。

６．锂剂可加重本品的不良反应并降低药效。

７．本品与乙醇合用能引起过度镇静。

硫必利Ｔｉａｐｒｉｄｅ

其他名称：泰必利，泰必乐，泰普尔多，胺甲磺茴胺。

【药代动力学】口服易吸收，用药１ｈ后血药浓度达峰值。ｔ１／２为４ｈ（肌内注射为３ｈ）。通过肝脏代谢，主要以原形随尿排出，１／５～１／３以代谢物排出。

【作用与用途】本品属苯酰胺类化合物，可选择性阻断中脑边缘系统ＤＡ受体，并可阻断疼痛冲动经脊髓丘脑束向网状结构的传导，这种镇痛作用可能与丘脑的中枢整合作用有关。还有镇吐、兴奋胃肠平滑肌作用。适用于治疗精神运动兴奋性、焦虑、紧张、恐惧不安、行为紊乱、幻觉、妄想症状；老年性精神病；抽动秽语综合征，凡经氟哌啶醇治疗无效或不能耐受其不良反应的患者，可试用本品；还可减轻运动异常症状，用于治疗舞蹈症。

【用法与用量】

１．口服初始剂量为５０～１００ｍｇ，２～３次／ｄ，逐渐增加剂量。常用治疗剂量：３００～６００ｍｇ／ｄ，分２～３次给予。维持剂量：１５０～３００ｍｇ／ｄ。

２．肌内注射１５０～３００ｍｇ／ｄ，分２～３次注射。

【不良反应】轻微。

１．常见嗜睡、头昏、乏力、胃肠道反应，个别人可出现兴奋等。

２．少见恶心、胸闷、兴奋、闭经、溢乳、荨麻疹等。减量或停药后均可消失。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。注射液：１００ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】本品能增强中枢神经抑制药的作用，因此在与镇静催眠药、抗抑郁药、抗癫痫药、镇痛药、抗震颤麻痹药合用时，应减少上述中枢抑制药物的剂量。

【药物相互作用】

１．与左美沙酮合用时，对心脏的毒性增加，可能导致ＱＴ间期延长、尖端扭转型室性心动过速、心脏停搏等，作用机制尚不清楚。

２．与锂剂合用，可能导致乏力、运动障碍、锥体外系反应加重、脑病及脑损伤，故合用时应注意。

舒托必利Ｓｕｌｔｏｐｒｉｄｅ

其他名称：舒多普利，舒托普利，乙基舒必利。

【药代动力学】口服吸收迅速，口服后１．５ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为３～６ｈ。在肝脏代谢，通过肾脏排泄。

【作用与用途】本品是继舒必利后又一种苯酰胺类抗精神病新药，为选择性Ｄ４受体拮抗剂，对黑质纹状体系统Ｄ２受体的亲和力远小于其他通路，锥体外系反应较轻。具有兴奋和镇静两方面的作用，既能缓解被动、淡漠、木僵症状，又能控制躁狂、幻觉、妄想及精神运动性兴奋症状。本品与氯丙嗪、氟哌啶醇相比，具有作用速度快、强，不良反应小等特点。适用于治疗急慢性精神分裂症、心境障碍的躁狂状态。

【用法与用量】口服：初始剂量为１００～３００ｍｇ，２～３次／ｄ。逐渐增加剂量，常用治疗剂量为６００～８００ｍｇ／ｄ，分２～３次给予。最高剂量为１４００ｍｇ／ｄ。维持剂量为４００～６００ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．主要不良反应为锥体外系反应和镇静，发生率较氟哌啶醇低而较舒必利高。

２．可有嗜睡、乏力、口干、视物模糊、排尿困难、胃肠道反应等不良反应。

３．可见月经异常、闭经、泌乳、男子乳房女性化、体重增加。

４．少见皮疹、焦虑、抑郁、心悸、直立性低血压、血糖升高等。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．增量过快时，可有一过性心电图改变、血压升高或降低、胸闷、脉频等，应注意。

２．高血压、嗜铬细胞瘤患者及幼儿禁用，严重心血管疾病、低血压者和肝损害者慎用。

３．如出现皮疹、瘙痒等过敏反应，应停药。

４．本品对孕妇、哺乳期妇女的安全性尚未肯定，应慎用。

５．用药期间不可从事伴有机械运转的危险性操作。

【药物相互作用】本品与Ⅰ类和Ⅲ类抗心律失常药、吩噻嗪类抗抑郁药、氟哌啶醇、匹莫齐特、利培酮、硫利达嗪、佐替平、三环类抗抑郁药、氟西汀、文拉法辛、红霉素、克拉霉素、螺旋霉素、克林霉素、复方磺胺甲唑、甲氧苄啶、氟康唑、酮康唑、加替沙星、莫西沙星、司帕沙星、氯喹、卤泛群、奎尼丁、腺苷、阿司咪唑、苄普地尔、水合氯醛、氨磺必利、西沙必利、膦甲酸、依拉地平、左美沙酮、利多氟嗪、甲氟喹、奥曲肽、喷他脒、普罗布考、舍吲哚、特非那定、抗利尿激素等合用时，对心脏的毒性作用增加，可引起ＱＴ间期延长、尖端扭转型室性心动过速、心室颤动、心脏停搏等危险，故不宜合用，若必须合用，应谨慎或减量应用。

洛沙平Ｌｏｘａｐｉｎｅ

其他名称：克噻平。

【药代动力学】口服快速吸收，２０～３０ｍｉｎ起效，２～４ｈ血药浓度达峰值，持续１２ｈ，ｔ１／２为３～４ｈ。经肝脏代谢，代谢产物为羟化洛沙平，具有药理活性，易透过血－脑脊液屏障。主要由肾脏排泄。

【作用与用途】本品属二苯氧氮平类化合物，为Ｄ２、Ｄ３受体阻断药，与Ｄ３受体的亲和力大于与Ｄ２受体的亲和力，有抗胆碱能作用。药理作用与氯丙嗪相似，但起效快。适用于急慢性精神分裂症，可控制思维障碍、幻觉、妄想、攻击行为等阳性症状；对情感淡漠、行为退缩等阴性症状也有效。

【用法与用量】

１．口服初始剂量为２０ｍｇ／ｄ，２～３次／ｄ，逐渐增加剂量。常用治疗剂量：１００～２００ｍｇ／ｄ，分２～３次给予。

２．肌内注射１２．５～５０ｍｇ，２～３次／ｄ。

【不良反应】

１．常见的不良反应为锥体外系反应。

２．可见恶心、呕吐、头痛、焦虑不安、心悸、嗜睡、口干、便秘、泌乳、体重增加。

３．偶有白细胞减少、癫痫发作、射精障碍。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。注射液：２５ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．丁二酸洛沙平和其他的抗精神病药一样，可能影响人的精神和体力，尤其在治疗的早期。所以在用药期间必须提醒患者在活动时应注意安全，不要饮酒。

２．对有抽搐史或惊厥史、心血管疾患及排尿不畅者，应慎用。

３．长期应用此药时，应定期做眼底、心电图检查。

４．过量或中毒时，会出现抑郁、低血压、呼吸抑制、意识不清、震颤、抽搐、肾衰竭等现象，应及时进行洗胃、透析等对症及支持治疗，禁用中枢兴奋剂，出现低血压时禁用肾上腺素。

５．孕妇、哺乳期妇女及１６岁以下儿童禁用。

（二）非典型抗精神病药

２０世纪７０年代末氯氮平问世，其药理作用有别于典型抗精神病药物。９０年代末，以利培酮为代表的多种非典型抗精神病药相继问世。其锥体外系反应少，可改善阴性症状、认知功能和情感症状，ＴＤ风险小、运动不良反应少、依从性好，目前广泛应用于临床。

氯氮平Ｃｌｏｚａｐｉｎｅ

其他名称：二氮杂卓，氯扎平。

【药代动力学】口服易吸收，个体差异大，ｔｍａｘ１．５ｈ为快速吸收型，３～６ｈ为慢吸收型，差异可达１１倍。血浆蛋白结合率高达９４％，ｔ１／２为３．６～１４．３ｈ，作用持续２４ｈ以上。用药７～１０ｄ达血稳态浓度，此时剂量与血药浓度呈线性关系。有效血药浓度为３５０ｎｇ／ｍＬ。通过肝脏代谢，代谢产物活性低。８０％代谢产物随粪便、尿排出。

【作用与用途】本品为二苯二氮卓的三环类化合物，属非典型抗精神病药物，能选择性阻断中脑边缘系统ＤＡ受体，对黑质纹状体的ＤＡ受体影响较小。由于其有较强的５－ＨＴ２Ａ受体阻断作用，所以有强的抗精神病作用而锥体外系反应少。本品直接作用于中脑网状结构上行激活系统，有较强的镇静催眠作用，用于精神分裂症的阴性症状及阳性症状均有较好的疗效，尤其对兴奋躁动、幻觉、妄想等阳性症状有迅速的治疗效果。对其他药物治疗无效的难治性病例仍可有疗效。适用于治疗急性与慢性精神分裂症、躁狂症或其他精神病性障碍的兴奋、躁动、幻觉、妄想。对一些用典型抗精神病药治疗无效或疗效不好的患者，改用本品可能有效。因可导致粒细胞减少症，一般不宜作为首选药。

【用法与用量】口服：从小剂量开始，初始剂量为一次２５ｍｇ，２～３次／ｄ，逐渐缓慢增加至常用治疗量２００～４００ｍｇ／ｄ，分２～３次给予。最高剂量可达６００ｍｇ／ｄ。维持剂量为１００～２００ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．镇静作用和抗胆碱能不良反应较多，常见有头晕、无力、嗜睡、多汗、流涎、恶心、呕吐、口干、便秘、排尿困难等。

２．常见食欲增加和体重增加。也可引起血糖增高。

３．可见直立性低血压、心动过速、心电图异常改变、心肌病等。

４．可见癫痫发作、脑电图改变或恶性综合征。

５．严重不良反应为粒细胞缺乏症及继发性感染。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】

１．出现过敏性皮疹及恶性综合征应立即停药并进行相应的处理。

２．严重心、肝、肾疾病，昏迷，谵妄，低血压，癫痫，青光眼，骨髓抑制或白细胞减少患者禁用。

３．有癫痫病史、闭角型青光眼、前列腺肥大、尿潴留患者慎用。

４．治疗头３个月内应坚持每１～２周检查一次白细胞计数及分类，以后定期检查。

５．定期检查肝功能与心电图。定期检查血糖，避免发生糖尿病或酮症酸中毒。

６．用药期间不宜驾驶车辆、操作机械或高空作业。

７．用药期间如出现不明原因发热，应暂停用药。

８．孕妇禁用。哺乳期妇女使用本品期间应停止哺乳。

９．１２岁以下儿童不宜使用。老年患者慎用或使用低剂量。

【药物相互作用】

１．与颠茄合用时，可能导致过度的抗胆碱能作用，应慎用。

２．与苯扎托品等抗胆碱药合用时，抗胆碱作用增强。

３．不宜与诱发白细胞减少的药物合用，如卡马西平、磺胺类、氯霉素、丙硫氧嘧啶、氨基比林等，因可增加对骨髓的抑制作用，并可使本品血药浓度降低。

４．与地高辛、肝素、苯妥英、华法林合用时，可加重骨髓抑制作用。

５．与抗肿瘤药、抗甲状腺药、硫唑嘌呤、氯霉素、秋水仙碱、氟胞嘧啶、干扰素等药物合用，可加重本品对血细胞的毒性。

６．红霉素可抑制本品的代谢，使本品的血药浓度增加，毒性升高。

７．与氟西汀、帕罗西汀合用时，本品的血药浓度升高，不良反应发生率增加。

８．与氟伏沙明合用时，本品的血药浓度升高，还可引起锥体外系不良反应。

９．与文拉法辛合用时，两药相互抑制对方的代谢，导致两药的血药浓度均升高。

１０．与舍曲林合用，本品的代谢受到抑制，中毒危险性增加。

１１．与其他中枢抑制药合用，可显著加重中枢抑制作用。

１２．与锂剂合用时，可引起脑病症状、脑损伤、锥体外系症状和运动障碍等多种不良反应。

１３．与利培酮长期合用，可减少后者的清除率。

１４．与西咪替丁合用可引起本品血药浓度升高。

１５．普拉睾酮可降低本品的作用，故不宜合用。

１６．磷苯妥英、苯妥英、利福平、镇静催眠药可使本品的血药浓度减低。

１７．圣·约翰草可降低本品的作用。

１８．与曲马多、佐替平、月见草油合用时，发生惊厥的危险性增加。

１９．与丁螺环酮合用有导致胃肠道出血和严重高血糖症的个案报道，应予注意。

２０．与乙醇合用可引起过度镇静。

２１．咖啡因可抑制本品的代谢，使本品血药浓度升高，毒性增加。

２２．合用苯二氮卓类药，有加重衰竭的危险，可出现循环性虚脱。

【药物过量】

中毒症状：最常见的症状包括谵妄、昏迷、心动过速、低血压、呼吸抑制或衰竭、唾液分泌过多等，也有发生癫痫的报道。

处理：建立和维持呼吸道通畅，及时催吐和洗胃，并依病情给予对症治疗及支持疗法。

奥氮平Ｏｌａｎｚａｐｉｎｅ

其他名称：奥拉扎平，奥兰扎平，再普乐，欧兰宁。

【药代动力学】口服易吸收，口服后５～８ｈ血药浓度达峰值，吸收不受进食影响。在组织中广泛分布，不通过血－脑脊液屏障。血浆蛋白结合率高达９３％，ｔ１／２为２１～３３ｈ。老年人可达５４ｈ。在肝脏代谢，主要代谢酶为ＣＹＰ１Ａ２和ＣＹＰ２Ｄ６。代谢产物均无活性。主要经尿排泄。

【作用与用途】本品属于多受体作用的非典型抗精神病药，药理作用与氯氮平相似，与５－ＨＴ受体亲和力大于与Ｄ２受体的亲和力。选择性作用于间脑边缘系统ＤＡ受体，而对黑质纹状体通路影响很小。主要用于治疗精神分裂症和其他各种精神行为障碍，包括精神病性抑郁和躁狂症、老年和儿童精神行为障碍。对难治性精神分裂症疗效可能优于典型抗精神病药。

【用法与用量】口服：初始剂量为２．５～５ｍｇ／ｄ，按５ｍｇ幅度递增，至少间隔１周。治疗剂量：１０～２０ｍｇ／ｄ，可晚上顿服或分次服。治疗阴性症状１５ｍｇ／ｄ，难治者剂量亦应稍大。维持剂量：５ｍｇ／ｄ。本品极易氧化失活，因而切割或破碎后应立即服用。

【不良反应】

１．主要不良反应为头晕、嗜睡、心动过速、口干、便秘、焦虑。

２．可出现震颤、静坐不能等轻度锥体外系反应。

３．食欲增强和体重增加较多见，约４０％患者体重增加７％以上，平均增加２～８磅（１～６ｋｇ），原体重轻者更明显。

４．个别人有ＡＬＴ升高，往往无症状，多出现在治疗头１～２周，高峰为２８ｄ。

５．可引起一过性催乳素升高，表现为泌乳、男子乳房女性化、月经失调。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】

１．低血压、心脑血管疾患、肝损害及癫痫患者慎用。

２．前列腺肥大、麻痹性肠梗阻、闭角型青光眼患者慎用。

３．服药期间不宜哺乳，应避免操作机械及驾驶机动车。

４．既往有药源性白细胞或粒细胞降低史者慎用。

【药物相互作用】

１．与其他作用于中枢神经系统的药物合用，可使药效增强。

２．环丙沙星、氟伏沙明抑制ＣＹＰ１Ａ２介导的本品的代谢，可增强本品的毒性。

３．诱导ＣＹＰ１Ａ２酶活性的药物（如卡马西平、奥美拉唑、利福平等）及吸烟可增加本品的清除率，降低其疗效。

４．活性炭可与本品在肠道中结合而降低本品的生物利用度，使其药效降低。

５．本品与左旋多巴合用可使后者的有效性降低。

６．普拉睾酮与本品合用，可使本品的有效性降低。

７．与氯米帕明合用可增加癫痫发作的危险性。

８．应避免本品与可引起ＱＴ间期延长的药物合用。

９．与锂剂合用可引起锥体外系症状和运动障碍。

１０．乙醇可增加本品的中枢神经抑制作用，故服药期间不宜饮酒。

喹硫平Ｑｕｅｔｉａｐｉｎｅ

其他名称：奎的平，思瑞康，舒思，启维。

【药代动力学】口服吸收迅速，不受胃中食物影响，口服１～２ｈ血药浓度达峰值，４８ｈ血药浓度达稳态，血浆蛋白结合率为８０％～８３％，ｔ１／２为６～８ｈ。主要由肝脏代谢，其主要代谢酶是ＣＹＰ３Ａ４，代谢产物无药理活性。７３％通过肾脏排泄，２０％经粪便排泄。

【作用与用途】本品为目前常用的新型非典型抗精神病药之一，为多种神经递质受体拮抗剂。主要通过阻断中枢的Ｄ１、Ｄ２和５－ＨＴ２、５－ＨＴ１Ａ等多种受体而起作用，与５－ＨＴ２、ＤＡ受体结合之比为２∶１。选择性地与Ｄ４受体结合，阻断Ｄ４受体可能有助于缓解阳性症状，减少锥体外系反应。与Ｈ１受体及α１受体有较强的亲和力，与α２受体、胆碱能受体亲和力低。适用于治疗精神分裂症、分裂样精神障碍。也可用于：①服其他抗精神病药后出现闭经、泌乳等症状的患者；②对其他药物引起的锥体外系反应敏感或不能耐受抗胆碱能不良反应的患者；③伴有睡眠障碍的精神分裂症患者；④伴有躁狂、抑郁症状的精神病患者；⑤以阴性症状为主或伴有认知功能障碍的患者。

【用法与用量】口服：从小剂量开始，初始剂量为每次２５～５０ｍｇ，２～３次／ｄ，逐渐增加剂量，１～２周后治疗量为３００～７５０ｍｇ，分２～３次服用。维持量为１００～２００ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．常见不良反应为头晕、嗜睡、易激惹、失眠、口干、消化不良和便秘。

２．服药早期有体位性低压，与剂量无关，该不良反应有自限性，服药１～２周内可消失，老年或体弱患者在这段时间需要监护。

３．剂量依赖性的不良反应为消化不良、腹痛及体重增加。

４．临床试验中还观察到构词障碍、畏食、心悸、周围性水肿、多汗等。

５．少数患者可能发生肌紧张、震颤和静坐不能等锥体外系症状。

６．偶见甲状腺素下降、白细胞减少、ＡＬＴ增高及血清总胆固醇和三酰甘油增高。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、１００ｍｇ、２００ｍｇ。

【注意事项】

１．有心脑血管疾病、低血压、肾功能不全、甲状腺疾病、癫痫发作史者慎用。

２．孕妇、哺乳期妇女及儿童不宜使用。

３．服用本品期间不宜驾驶汽车或操作危险机械。

【药物相互作用】

１．与酮康唑、氟康唑、伊曲康唑、红霉素、氯氮平、奈法唑酮、氟伏沙明、卡马西平或西咪替丁等合用，可使本品血药浓度升高。

２．与其他中枢神经系统抑制药合用可相互增效。

３．与劳拉西泮合用，可使后者的血药浓度升高。

４．与华法林合用，可使后者的抗凝作用增强。

５．与抗高血压药合用，有诱发直立性低血压的危险。

６．苯妥英、磷苯妥英、硫利达嗪等药物可诱导本品的代谢，使本品血药浓度降低。

７．与左旋多巴、多巴胺受体激动剂合用，可使后两者作用减弱。

８．与普拉睾酮合用，可降低本品的药效。

９．与月见草油合用易诱发癫痫。

１０．与苯丙氨酸合用，可导致迟发性运动障碍的发生率增加。

１１．与锂剂合用可导致无力、运动障碍、锥体外系反应增加。

１２．乙醇可增加本品的中枢神经系统抑制作用。

利培酮Ｒｉｓｐｅｒｉｄｏｎｅ

其他名称：维思通。

【药代动力学】口服后可被完全吸收，其吸收不受食物和吸烟的影响，并在１～２ｈ内血药浓度达峰值，在体内，部分代谢成９－羟利培酮，后者与利培酮有相似的药理作用。本品在体内可迅速分布，血浆蛋白结合率为８８％，９－羟利培酮的血浆蛋白结合率为７７％。利培酮的ｔ１／２为３ｈ左右，９－羟利培酮的ｔ１／２为２４ｈ。大多数患者在１ｄ内达到利培酮的稳态血药浓度，经过４～５ｄ达到９－羟利培酮的稳态浓度。主要由肝脏代谢，７０％的代谢产物经尿液排出，１４％经粪便排出。

【作用与用途】本品为苯并异唑衍生物，是新一代的精神药。是一种具有独特性质的选择性单胺能拮抗剂。它与５－ＨＴ２受体和Ｄ２受体有很高的亲和力。也能与肾上腺素能受体结合，并且以较低的亲和力与Ｈ１受体和α２受体结合。不与胆碱能受体结合。本品是强有力的Ｄ２受体拮抗剂，可以改善精神分裂症的阳性症状，但它引起的运动功能抑制以及强直性昏厥均比经典的抗精神病药少。对中枢系统的５－ＨＴ和多巴胺拮抗作用的平衡可以减少锥体外系不良反应，并将其治疗作用扩展到精神分裂症的阴性症状和情感症状。用于：治疗急慢性精神分裂症，改善阳性症状（幻觉、思维紊乱、敌视）和阴性症状（迟钝、淡漠、少语）；治疗分裂情感障碍、双相情感障碍；治疗老年期精神病、儿童期行为障碍。

【用法与用量】口服：从小剂量开始，初始剂量为０．５ｍｇ，２次／ｄ，逐渐缓慢增加剂量，２周可加至治疗量。常用治疗量为４～６ｍｇ／ｄ，分２次服用。维持量为２ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．常见不良反应有失眠、焦虑、激越、头痛、头晕、口干。

２．较少见的不良反应有嗜睡、疲劳、注意力下降、便秘、消化不良、恶心、呕吐、腹痛、视物模糊、阴茎异常勃起、勃起困难、射精无力、性淡漠、尿失禁、鼻炎、皮疹及其他过敏反应。

３．可引起锥体外系症状，如肌紧张、震颤、僵直、流涎、运动迟缓、静坐不能、急性肌张力障碍。

４．偶尔出现直立性低血压、心动过速、高血压。

５．可出现体重增加、水肿和肝药酶水平升高。

６．偶尔会由于患者烦渴或抗利尿激素分泌失调（ＳＩＡＤＨ）引发水中毒。

７．可引起血浆中催乳素浓度的增加，出现溢乳、男子乳房女性化、月经失调、闭经、阳痿、性欲减低。

８．偶见迟发性运动障碍、恶性症状群、体温失调及癫痫发作。

９．有轻度中性粒细胞或血小板计数下降。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ、２ｍｇ。

【注意事项】

１．严重心脑血管疾病、癫痫、帕金森综合征患者慎用。

２．老年患者及心、肝、肾功能不全者剂量应酌减。

３．同其他具有多巴胺受体拮抗剂性质的药物相似，可引起迟发性运动障碍，其特征为有节律的不随意运动，主要见于舌及面部。如果出现迟发性运动障碍应停止服用。

４．服用本品的患者应避免过多进食，以免发胖。

５．服本品者不宜驾驶汽车或操作机械。

６．孕妇及哺乳期妇女不宜应用。

７．对于１５岁以下儿童目前尚缺乏足够的临床用药经验。

【药物相互作用】

１．与利托那韦合用可增加本品的血药浓度，易导致本品中毒。

２．与肝药酶抑制剂如三环类抗抑郁药、β受体阻断药合用，可增加本品的血药浓度。

３．本品可增加某些降压药（如哌唑嗪、曲马唑嗪、乌拉地尔）的疗效。

４．与中枢神经抑制药合用，可增强其中枢抑制作用。

５．本品可加重单胺氧化酶抑制药、三环类抗抑郁药的不良反应。

６．与肝药酶诱导剂合用，本品的血药浓度下降。

７．长期与卡马西平、氯氮平合用，可能会使本品的清除率提高。

８．抗震颤麻痹药物可减轻本品所致的锥体外系症状。

９．本品能拮抗左旋多巴和其他多巴胺促效剂的作用。

１０．本品与左啡诺、美沙酮等合用可加速后者的代谢。

１１．与丙戊酸钠合用可能引起水肿伴体重增加。

１２．锂剂与本品合用可引起锥体外系症状和运动障碍。

１３．与帕罗西汀合用可导致５－ＨＴ综合征。

１４．与曲马多、佐替平合用可能增加癫痫发作的危险性。

１５．与乙醇同用可导致嗜睡。

１６．与其他抗精神病药合用可增加锥体外系反应发生的可能。

齐拉西酮Ｚｉｐｒａｓｉｄｏｎｅ

其他名称：卓乐定，力复君安，思贝格。

【药代动力学】口服后吸收迅速，与食物同服可促进吸收。口服后６～８ｈ达血药峰浓度，若与食物同服生物利用度可达１００％，血浆蛋白结合率９９％，服药后１～３ｄ达到稳态血浓度，ｔ１／２为７ｈ左右。有３０％经肝脏ＣＹＰ３Ａ４代谢，６６％经醛氧化酶代谢。只有５％左右以原形经尿和大便排出。代谢产物经尿和粪便排出分别为２０％和６６％。轻、中度肝肾功能损伤对其药代动力学无明显影响，重度肝损伤可适当调整剂量。

【作用与用途】本品属苯异噻唑嗪类化合物，其抗精神病作用可能是通过对Ｄ２受体、Ｄ３受体、５－ＨＴ２Ａ受体的拮抗作用。其对５－ＨＴ２Ａ受体、Ｄ２受体、α１受体具有较高亲和力，对Ｈ１受体有中等亲和力，对Ｄ２受体、５－ＨＴ２Ａ受体、５－ＨＴ１Ｄ受体有拮抗作用，对５－ＨＴ１Ａ受体有激动作用，同时抑制突触前膜对５－ＨＴ和去甲肾上腺素的再摄取。对精神分裂症和分裂情感障碍的阳性症状、阴性症状、情感症状均有良好的作用。适用于治疗急慢性精神分裂症、分裂情感性精神病、伴有精神病症状的情感障碍等。本品注射剂可用于急性躁动和精神病性症状的患者。

【用法与用量】

１．口服初始剂量为２０～４０ｍｇ／ｄ，分２次餐时口服，根据患者具体情况，逐渐加至治疗剂量８０～１６０ｍｇ／ｄ，分２次服用。

２．肌内注射一般１０ｍｇ／次，注射后１５～３０ｍｉｎ就可控制激越症状。２ｈ后如果症状不减轻可再注射一次。

【不良反应】较小。

１．常见头痛、嗜睡、鼻塞、疲乏、失眠、恶心、口干、厌食，以及静坐不能等锥体外系反应。

２．偶见心动过速、延长ＱＴ间期、直立性低血压、皮疹、便秘和体重增加等。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ、４０ｍｇ。注射液：２０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．不应用于ＱＴｃ间期延长综合征者；不能用于最近心肌梗死或失代偿性心力衰竭患者；低血钾或低血镁可增加发生ＱＴ间期延长和心律失常的风险。

２．在使用本品前应检查电解质，如发生ＱＴｃ间期延长＞５００ｍｓ，立即停用药，必要时可静脉注射硫酸镁。

３．服药期间不宜驾驶机动车。

【药物相互作用】本品可拮抗左旋多巴和多巴胺的激动作用。余同舒托必利。

阿立哌唑Ａｒｉｐｉｐｒａｚｏｌｅ

其他名称：安律凡，博思清，奥派。

【药代动力学】口服吸收良好，３～５ｈ达到血药浓度高峰，生物利用度为８７％，吸收不受食物影响，可通过血－脑脊液屏障。其药效来自于阿立哌唑和其代谢产物，血浆蛋白结合率超过９９％。ｔ１／２为７５ｈ，多数患者在给药１４ｄ内达到稳态血药浓度。在肝脏内代谢，经粪便和尿液排出。

【作用与用途】本品通过对Ｄ２和５－ＨＴ１Ａ受体的部分激动及对５－ＨＴ２Ａ受体的拮抗而起作用。在治疗精神分裂症时，本品能下调亢进的ＤＡ活性，改善阳性症状，上调兴奋状态的ＤＡ神经元，改善阴性症状和认知功能，同时维持正常的ＤＡ功能，不影响运动功能和催乳素水平。用于治疗各型精神分裂症及精神病性症状，心境障碍的躁狂发作、抑郁发作。

【用法与用量】口服：从小剂量开始，初始剂量为５～１０ｍｇ／ｄ，分１～２次服用，用药２周后，逐渐增加剂量，最高治疗剂量为３０ｍｇ／ｄ，分２次服用。

【不良反应】

１．常见的不良反应有静坐不能、颈硬、震颤等锥体外系反应，头疼，失眠，头晕，思睡，尿失禁，直立性低血压等。

２．少见的不良反应有发热、骨痛、肌痛、视物模糊。

３．偶见便秘、皮疹、咳嗽、鼻塞等。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】慎用于：心血管疾病患者、脑血管疾病患者或诱发低血压的情况（脱水、血容量过低和降压药治疗）、有癫痫病史或癫痫阈值较低的情况、有吸入性肺炎风险的患者。

【药物相互作用】

１．在与其他作用于中枢系统的药物和乙醇合用时应慎重。

２．因拮抗α１受体，故本品有增强某些降压药作用的可能性。

３．ＣＹＰ３Ａ４诱导剂（如卡马西平）会引起阿立哌唑的清除率升高和血药浓度降低。

４．ＣＹＰ３Ａ４抑制剂（如酮康唑）或ＣＹＰ２Ｄ６抑制剂（如奎尼丁、氟西汀、帕罗西汀）可以抑制本品的消除，使其血药浓度升高。

（三）长效抗精神病药

五氟利多Ｐｅｎｆｌｕｒｉｄｏｌ

【药代动力学】口服吸收缓慢，服药后１２～２７ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为７２～２３０ｈ，７ｄ后仍可从血中检出。药物进入体内贮存于脂肪组织，并且缓慢释出。透入和离开脑组织均缓慢，在脑中和某些受体结合稳定。肠肝循环是其作用时间长的另一主要原因。大部分以原形从粪便排泄，部分通过肾脏排泄。

【作用与用途】本品是目前唯一的口服长效抗精神病药，属二苯丁哌啶类，其化学结构与丁酰苯类抗精神病药有相似之处。药理作用与丁酰苯类相似，无抗肾上腺素能作用，镇静作用弱。既是脑内ＤＡ受体阻断药，也是钙通道阻断药。抗精神病作用强而持久，口服一次可维持数日至１周，亦有镇吐作用，但镇静作用较弱，对心血管功能影响较轻。用于治疗各型精神分裂症，更适用于病情缓解者的维持治疗或服药不合作者服用。

【用法与用量】口服：初始剂量从１０～２０ｍｇ开始，１次／周。逐渐增量，每周或每两周增加１０～２０ｍｇ，以减少锥体外系反应。通常治疗量为３０～６０ｍｇ／周，待症状消失后用原剂量继续巩固３个月。维持治疗剂量为１０～２０ｍｇ／周。

【不良反应】

１．常见锥体外系反应，如静坐不能、急性肌张力障碍、痉挛性斜颈、动眼危象、扭转性痉挛和类帕金森病。

２．亦可发生嗜睡、头昏、乏力、失眠、口干、月经失调、溢乳、焦虑或抑郁反应等。

３．偶见过敏性皮疹、尿潴留、心电图异常、粒细胞减少、肝功能异常、皮疹及恶性综合征。

４．长期大量使用可发生迟发性运动障碍。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【注意事项】

１．肝肾功能不全者慎用。

２．应定期检查肝功能与白细胞计数。

３．用药期间不宜驾驶车辆、操作机械或高空作业。

４．帕金森病患者、孕妇慎用。

【药物相互作用】

１．与各种短效抗精神病药之间有协同和相互强化作用，故使用本品时不宜再使用其他短效抗精神病药，以防止发生锥体外系反应。

２．阿米替林、普罗替林、氯米帕明、曲米帕明、洛非帕明、丙米嗪、地昔帕明、阿莫沙平、度硫平及多塞平等三环类抗抑郁药与本品合用，可相互抑制对方的代谢，相互增强不良反应。另外，抗胆碱能作用也会增强。

３．与镇静催眠药、麻醉药、抗组胺药和镇痛药合用时，中枢神经系统抑制作用会增强，应注意减量。

４．与锂剂合用可能导致无力、运动障碍、锥体外系反应加重，易造成脑病和脑损伤。

５．本品尽量避免与曲马多合用，否则癫痫发生的危险性将增加。

６．抗酸药和止泻药可降低本品胃肠道吸收。

７．与乙醇或其他中枢神经系统抑制药合用，中枢抑制作用增强。

８．与抗高血压药合用，有增加直立性低血压的危险。

癸酸氟哌啶醇ＨａｌｏｐｅｒｉｄｏｌＤｅｃａｎｏａｔｅ

其他名称：安度利可，哈力多。

【药代动力学】深部肌内注射后迅速水解为氟哌啶醇，于４～１１ｄ血药浓度达峰值，重复给药２～３个月，血药浓度达稳态，ｔ１／２约为３周。主要经肝脏代谢。大约２２％由胆汁排出，约２０％可重吸收进入肠肝循环，４０％～６０％经粪便排出，３０％～４０％经尿排泄，体内消除缓慢。

【作用与用途】本品为氟哌啶醇的长效酯类化合物，在体内水解为氟哌啶醇而发挥作用。抗精神病作用与其阻断脑内多巴胺受体，并促进脑内多巴胺的转化有关。阻断锥体外系多巴胺的作用较强，镇吐作用亦较强，但镇静、阻断α受体及胆碱受体作用较弱。适用于急慢性精神病的维持治疗。

【用法与用量】肌内注射：轻度患者５０～１００ｍｇ／次，中度患者１５０～２００ｍｇ／次，病情严重者需２５０～３００ｍｇ／次。深部肌内注射，每４周一次。

【不良反应】少见不良反应有低血压、白细胞减少、肝功能异常或心电图异常。余同氟哌利多。

【制剂与规格】注射液：５０ｍｇ（１ｍＬ）、５０ｍｇ（２ｍＬ）、１００ｍｇ（２ｍＬ）（以氟哌啶醇计）。

【注意事项】

１．治疗期间应定期检查心电图。

２．本品不能静脉注射。

３．长期大量在同一部位注射时，肌肉可出现硬结，应注意更换注射部位。

４．余同氟哌利多。

【药物相互作用】

１．与乙醇和其他中枢神经抑制药合用，中枢神经抑制增强。

２．与苯丙胺合用可降低后者的作用。

３．与巴比妥或其他抗惊厥药合用时，可改变癫痫的发作形式，但不能使抗惊厥药增效。

４．与抗高血压药物合用可产生严重低血压。

５．与抗胆碱药物合用有可能使眼压增高。

６．与肾上腺素合用，由于阻断了α受体，使β受体的活动占优势，可导致血压下降。

７．与锂剂合用时，需注意观察神经毒性与脑损伤。

８．与甲基多巴合用可产生意识障碍、思维迟缓、定向障碍。

９．与卡马西平合用，本品的血药浓度可降低，效应减弱。

癸氟奋乃静ＦｌｕｐｈｅｎａｚｉｎｅＤｅｃａｎｏａｔｅ

其他名称：氟奋乃静癸酸酯。

【药代动力学】肌内注射吸收后，经水解缓慢释放出氟奋乃静，然后分布至全身而产生药理作用。肌内注射后，４２～７２ｈ开始发挥治疗作用，４８～９６ｈ作用最明显，一次给药可维持２～４周，ｔ１／２为３～７ｄ。

【作用与用途】本品为氟奋乃静的长效酯类化合物，抗精神病作用主要与其阻断脑内多巴胺受体（Ｄ２）有关。可抑制网状结构上行激活系统而有镇静作用，止吐和降低血压作用较弱。适用于治疗急慢性精神分裂症，对单纯型和慢性精神分裂症的情感淡漠和行为退缩症状有振奋作用。也适用于拒绝服药者及需长期用药维持治疗的患者。

【用法与用量】肌内注射：初始剂量为１２．５～２５ｍｇ／次，每２～４周注射１次。以后逐渐增加至２５～７５ｍｇ／次，２～４周注射１次。

【不良反应】长期大量使用可发生迟发性运动障碍。余同氟哌利多。

【制剂与规格】注射液：２５ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．患有心血管疾病（如心功能衰竭、心肌梗死、心脏传导异常）者应慎用。

２．出现迟发性运动障碍，应停用所有的抗抑郁药。

３．出现过敏性皮疹及恶性症状群，应立即停药并进行相应的处理。

４．肝肾功能不全者应减量。

５．癫痫患者慎用。

６．应定期检查肝功能与白细胞计数。

７．用药期间不宜驾驶车辆、操作机械或高空作业。

【药物相互作用】

１．与乙醇或其他中枢神经系统抑制药合用，中枢抑制作用加强。

２．与抗高血压药合用易致直立性低血压。

３．与舒托必利合用有发生室性心律失常的危险，严重者可致尖端扭转型心律失常。

４．与阿托品类药物合用，不良反应加强。

５．与锂剂合用会引起意识丧失。

利培酮微球ＲｉｓｐｅｒｉｄｏｎｅｆｏｒＤｅｐｏｔＳｕｓｐｅｎｓｉｏｎ

其他名称：恒德。

【药代动力学】肌内注射后，药物的主要释放始于３周以后，持续至第４～６周，第７周消退。分布迅速，Ｖｄ为１～２Ｌ／ｋｇ。与血浆清蛋白和α１－酸糖蛋白结合。血浆蛋白结合率为９０％，经ＣＹＰ２Ｄ６代谢，７７％成为与自身具有相似药理学活性的９－羟利培酮。二者构成了抗精神病的活性成分。本品的另一代谢途径为Ｎ－脱羟基作用。单次肌内注射本品后，药物的释放特点是：先出现一个小的初始释放（＜１％的剂量），随后是一个为期３周的迟滞期。

【作用与用途】本品是一种选择性的单胺能拮抗剂，对５－ＨＴ２受体、Ｄ２受体、α１及α２受体和Ｈ１受体亲和力高。对其他受体亦有拮抗作用，但较弱。对５－ＨＴ１Ｃ、５－ＨＴ１Ｄ和５－ＨＴ１Ａ有低到中度亲和力，对Ｄ１受体和氟哌啶醇敏感的σ受体亲和力弱，对Ｍ受体和β１及β２受体没有亲和作用。用于治疗急性和慢性精神分裂症，以及其他各种精神病状态明显的阳性症状和明显的阴性症状。可减轻与精神分裂症有关的情感症状。

【用法与用量】肌内注射：使用附带的注射用针头，臀部深层肌内注射，每２周注射一次。应在左右两臀交替注射。不得静脉给药。推荐剂量为２５ｍｇ。

【不良反应】

１．常见不良反应有体重增加、锥体外系症状、疲乏、视觉异常、注射部位反应。

２．可见低血压、瘙痒症、体重降低、紧张、睡眠障碍、淡漠、抑郁、注意力受损。

３．可见高催乳素血症，如非产后泌乳、闭经、性功能异常、射精障碍、性欲减退和阳痿。

４．偶见惊厥、血管性水肿、昏厥、皮疹、恶性综合征。

５．长期使用可出现迟发性运动障碍。

【制剂与规格】注射液：２５ｍｇ（１ｍＬ）、３７．５ｍｇ（１ｍＬ）、５０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．由于本品具有α受体阻断活性，心血管疾病患者（如心力功能衰竭、心肌梗死、心脏传导异常、脱水、血容量降低）或脑血管疾病患者应慎用本品。

２．如出现迟发性运动障碍症状，可考虑暂时停用所有抗精神病药。

３．精神安定剂诱发的恶性综合征以体温升高、肌肉僵直、自主神经功能不确定、意识改变和肌酸激酶水平升高为特征。应停用包括本品在内的所有抗精神病药物。在与其他作用于中枢神经系统的药物合用时应慎重。

４．典型抗精神病药会降低癫痫的发作阈值，故癫痫患者应慎用本品。

５．本品对需要警觉性的活动有所影响，患者在治疗期间不应驾驶汽车或操作机械。

６．给予本品应谨慎，防止不慎将本品注入患者血管。

【药物相互作用】

１．本品可拮抗左旋多巴及其他多巴胺激动剂的作用。

２．卡马西平及其他的肝药酶诱导剂会降低本品活性成分的血浆浓度，一旦停止使用卡马西平或其他肝药酶诱导剂，则应重新确定使用本品的剂量，必要时可减量。

３．吩噻嗪类抗精神病药、三环类抗抑郁药和一些β受体阻断药会增加本品的血药浓度，但不增加其抗精神病活性成分的血药浓度。

４．西咪替丁和雷尼替丁可增加本品的生物利用度，但对其抗精神病活性成分的影响很小。

５．氟西汀和帕罗西汀（ＣＹＰ２Ｄ６抑制剂）可增加本品的血药浓度，但对其抗精神病活性成分血药浓度的影响较小。当开始或停止与氟西汀和帕罗西汀合用时，应重新确定本品的剂量。


第二节 抗抑郁药

抗抑郁药（ａｎｔｉｄｅｐｒｅｓｓａｎｔｄｒｕｇｓ）是一类治疗各种抑郁状态的药物，不会提高正常人的情绪。部分抗抑郁药对强迫、惊恐和焦虑情绪也有治疗效果。目前将抗抑郁药分为五类：①三环类抗抑郁药（ｔｒｉｃｙｃｌｉｃａｎｔｉｄｅ⁃ｐｒｅｓｓａｎｔｓ，ＴＣＡｓ），包括在此基础上研发出来的杂环类和四环类抗抑郁药；②单胺氧化酶抑制药（ｍｏｎｏａｍｉｎｅｏｘｉｄａｓｅｉｎｈｉｂｉｔｏｒｓ，ＭＡＯＩｓ）；③选择性５－ＨＴ再摄取抑制剂（ｓｅｌｅｃｔｉｖｅｓｅｒｏｔｏｎｉｎｒｅｕｐｔａｋｅｉｎｈｉｂｉｔｏｒｓ，ＳＳＲＩｓ）；④５－ＨＴ和去甲肾上腺素再摄取抑制剂（ＳＮＲＩ）⑤其他递质机制的抗抑郁药。前两类属传统抗抑郁药，后三类为新型抗抑郁药。常用的抗抑郁药物见表４－２。
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一、三环类抗抑郁药

三环类抗抑郁药（ＴＣＡｓ）是临床上治疗抑郁症最常用的药物之一。其中，丙米嗪是最早发现的具有抗抑郁作用的化合物，１９５７年首先由Ｋｕｈｎ介绍并用于临床。它开创了抑郁症药物治疗的新阶段。５０多年来，陆续研发出不少丙米嗪的衍生物，它们是当代治疗抑郁症的重要药物。

ＴＣＡｓ主要在肝脏代谢，参与的代谢酶有ＣＹＰ１Ａ２、ＣＹＰ２Ｄ６、ＣＹＰ３Ａ４等。主要代谢为三环核氧化，如２位或１０位碳原子羟化（ＣＹＰ２Ｄ６催化）、脂肪侧链氧化、氮原子的去甲基化（由ＣＹＰ１Ａ２、ＣＹＰ３Ａ４催化）。由于ＣＹＰ的活性受多种因素的影响，血浆中活性代谢产物的浓度与原药浓度的比率有明显的个体差异。氧化后的代谢产物一般与葡萄糖醛酸结合形成无活性的终末代谢产物，经尿或粪便排泄。不同患者用同等剂量药物，稳态血药浓度可相差１０～４０倍。多数研究认为，ＴＣＡｓ稳态血药浓度与临床反应之间存在线性正相关或倒Ｕ形曲线关系。一般认为疾病类型、患者年龄、种族、躯体疾病、环境因素、同时服用的药物等均可影响血药浓度与疗效的关系。

ＴＣＡｓ能使７０％左右的抑郁症患者获得较好缓解，５０％左右完全缓解。但它有明显的抗胆碱能不良反应，不少患者因不能耐受而降低了治疗依从性；有心脏毒性，过量时可危及生命；起效慢，一般需２周以上。

１．作用机制早期研究认为，ＴＣＡｓ阻断了ＮＥ能和５－ＨＴ能神经末梢对ＮＥ和５－ＨＴ的再摄取，增加了突触间隙单胺类递质的浓度，临床上表现为抑郁症状的改善。目前研究发现，抗抑郁药对递质再摄取的抑制作用是立即发生的，而长期用药后则可以降低受体的敏感性（下调作用），这与抗抑郁药的临床效应滞后（用药２～３周后起效）密切相关。ＮＥ再摄取的阻断使神经突触间隙内源性ＮＥ浓度增加，进而可以降低突触前膜α２受体的敏感性，长期使用还可能减少中枢α２受体的数目。５－ＨＴ再摄取的抑制首先也是增加胞体部位突触间隙内源性５－ＨＴ浓度，通过下调突触前胞体膜上的５－ＨＴ１Ａ受体，增加末梢释放５－ＨＴ，最终达到抗抑郁作用。ＴＣＡｓ还有很强的阻断５－ＨＴ２Ａ受体作用。

除了阻止ＮＥ和５－ＨＴ再摄取起到治疗作用外，三环类抗抑郁药物和传统抗抑郁药一样也具有Ｍ１、α１和Ｈ１受体阻断作用，临床应用中同样可以导致口干、便秘、视物模糊、头晕、直立性低血压、镇静、嗜睡和体重增加等不良反应。

２．临床应用

（１）适应证和禁忌证：适用于治疗各类以抑郁症状为主的精神障碍，如内因性抑郁、恶劣心境障碍、反应性抑郁、双重抑郁及器质性抑郁等。还可用于治疗广泛性焦虑症、惊恐发作和恐怖症。小剂量丙米嗪可用于治疗儿童遗尿症，氯米帕明则常用于治疗强迫症。对精神分裂症患者伴有的抑郁症状，治疗宜谨慎，ＴＣＡｓ可能使精神病性症状加重或明显化。

严重心、肝、肾疾病患者，以及粒细胞减少、青光眼、前列腺肥大患者禁用，妊娠头３个月禁用。癫痫患者和老年人慎用。

（２）药物的选择：丙米嗪镇静作用弱，适用于迟滞型抑郁及儿童遗尿症。氯米帕明和选择性５－ＨＴ再摄取抑制剂一样，既能改善抑郁，也是治疗强迫症的有效药物。阿米替林镇静和抗焦虑作用较强，适用于激越型抑郁。多塞平抗抑郁作用相对较弱，但镇静和抗焦虑作用较强，常用于治疗恶劣心境障碍和慢性疼痛。

（３）用法和剂量：和抗抑郁药物一样，从小剂量开始，并根据不良反应和临床疗效，用１～２周的时间逐渐增加到最大有效剂量。服用抗抑郁药物以后，患者的睡眠首先得到改善，抗抑郁疗效在用药２～３周后出现。例如，丙米嗪应以２５～７５ｍｇ／ｄ开始，每日增加２５ｍｇ，直到剂量达到１００ｍｇ／ｄ左右。在决定进一步加大剂量前，患者应维持这一剂量大约１周。如果患者没有或只有轻微疗效，应在下一周把剂量增加到１００～２００ｍｇ／ｄ。如果仍没有进一步改善，应测血药浓度。如剂量足够，治疗６周无效或疗效不明显者，可考虑换药。由于三环类抗抑郁药在体内的ｔ１／２长，一般可以每日给药１次，睡前服或以睡前剂量为主方式给药，这样可以避免白天患者的过度镇静和抗胆碱能不良反应。

经过急性期的抗抑郁治疗，抑郁症状已缓解，此时应以有效治疗剂量继续巩固治疗６个月，随后进入维持治疗阶段。维持剂量通常低于有效治疗剂量，可视病情及不良反应情况逐渐减少剂量，一般维持６～９个月或更长时间。最终，逐步缓慢减、停药物。反复频繁发作者应长期维持，以预防复发。

３．不良反应及其处理三环类抗抑郁药的大多数不良反应较轻，但有时也足以影响治疗。发生的频度及严重程度与剂量和血药浓度呈正相关，与躯体状况亦有关。

（１）抗胆碱能不良反应：是ＴＣＡｓ治疗中最常见的不良反应，出现的时间早于药物发挥抗抑郁效果的时间。表现为口干、便秘、视物模糊等。一般随着治疗的延续可以耐受，症状会逐渐减轻。严重者可出现尿潴留、肠麻痹。

处理：原则上应减少抗抑郁药物的剂量，必要时加拟胆碱能药对抗不良反应。

（２）中枢神经系统不良反应：多数ＴＣＡｓ具有镇静作用，这一作用与其组胺受体结合力相平行。出现震颤，可以减少剂量或换用抗抑郁药物，或采用β受体阻断药（如普萘洛尔）治疗。ＴＣＡｓ可以诱发癫痫。在癫痫患者或有癫痫病史的患者中，该类药物容易促发癫痫发作，特别是在开始用药或加量过快和用量过大时。ＴＣＡｓ导致的药源性意识模糊或谵妄，老年患者中易出现，并且与血药浓度密切相关。另外，ＴＣＡｓ诱导的脑电图异常也与血药浓度密切相关。ＴＣＡｓ还有诱发睡前幻觉、精神病性症状及躁狂的报道。

（３）心血管不良反应：α受体的阻断可诱发直立性低血压、心动过速、头晕等，老年人和患有充血性心力衰竭的患者更多见。ＴＣＡｓ的奎尼丁样作用可能与药物所致心律失常有关。ＴＣＡｓ还可以引起ＰＲ间期和ＱＲＳ波群时间延长，引起危险的Ⅱ度和Ⅲ度传导阻滞，因而不可用于具有心脏传导阻滞的患者。

（４）性方面的不良反应：因抑郁症本身和抗抑郁药物均可引起性功能障碍，故应详细询问病史，弄清是疾病的表现还是药物的不良反应。与三环类抗抑郁药物有关的性功能障碍包括阳痿、射精障碍、男性和女性性兴趣和性快感降低。性功能障碍会随抑郁症状的好转和药量的减少而改善。

（５）体重增加：可能与组胺受体阻断有关。另外，有些患者出现外周性水肿，此时应限制食盐的摄入。

（６）过敏反应：可见轻度皮疹，经过对症治疗可以继续用药；对于较严重的皮疹，应当逐渐减少或停用药物。进一步治疗应避免使用已发生过敏的药物。偶有粒细胞缺乏，一旦出现应立即停药，且以后禁用。

（７）过量中毒、超量服用或误服可发生严重的毒性反应，危及生命，死亡率高。临床表现为昏迷、癫痫发作、心律失常三联征，还可有高热、低血压、肠麻痹、瞳孔扩大、呼吸抑制、心搏骤停。

处理：试用毒扁豆碱缓解抗胆碱能作用，每０．５～１ｈ重复给药１～２ｍｇ。及时洗胃、输液，积极处理心律失常，控制癫痫发作。由于三环类药物的抗胆碱能作用使胃内容物排空延迟，即使过量服入后数小时，仍可采取洗胃措施。

盐酸丙米嗪ＩｍｉｐｒａｍｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ

其他名称：丙米嗪，米帕明。【药代动力学】口服吸收迅速，口服后１～４ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为１９～２４ｈ，生物利用度为９４％～９６％。血浆蛋白结合率为９０％。主要在肝脏代谢，活性代谢产物为去甲丙米嗪。活性代谢产物与原药均可通过血－脑脊液屏障、胎盘屏障，并可从乳汁排出。本品７０％从尿中排泄，２２％从粪便排出。老年患者对本品的代谢与排泄能力下降，敏感性增强，应减少用量。

【作用与用途】本品为三环类抗抑郁药，主要作用在于阻断中枢神经系统对ＮＥ和５－ＨＴ这两种神经递质的再摄取，从而使突触间隙中这两种神经递质浓度增高，发挥抗抑郁作用。本品还有抗胆碱、抗α１受体及抗Ｈ１受体作用，但对多巴胺受体影响甚小。用于治疗各种抑郁症。因具有振奋作用，适用于迟钝型抑郁，不宜用于激越型抑郁。亦可用于治疗小儿遗尿症。

【用法与用量】口服：初始剂量为２５～５０ｍｇ，２～３次／ｄ，逐渐缓慢增加剂量。常用治疗量为１００～２５０ｍｇ／ｄ，分次服用。每日最高剂量不超过３００ｍｇ。维持剂量为５０～１５０ｍｇ／ｄ。治疗小儿遗尿症，一次２５～５０ｍｇ，１次／ｄ，睡前１ｈ服用。

【不良反应】

１．治疗初期可能出现失眠与抗胆碱能反应，如多汗、口干、震颤、眩晕、心动过速、视物模糊、排尿困难、便秘或麻痹性肠梗阻等。

２．大剂量可发生心脏传导阻滞、心律失常、焦虑等。

３．其他有皮疹、直立性低血压。

４．偶见癫痫发作和骨髓抑制或中毒性肝损害。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】

１．严重心、肝、肾疾患及癫痫患者禁用。

２．高龄、青光眼、高血压、前列腺肥大患者慎用。

３．本品有致畸作用，孕妇禁用。

４．用药期间应定期检查血常规和肝肾功能。

５．患者有躁狂倾向时应立即停药。

６．用药期间不宜驾驶车辆、操作机械或高空作业。

７．本品不得与单胺氧化酶抑制药合用，应在停用单胺氧化酶抑制药１４ｄ后才能使用。

【药物相互作用】

１．与乙醇合用，可使中枢神经的抑制作用增强。

２．与抗惊厥药合用，可降低抗惊厥药的作用。

３．与抗组胺药或抗胆碱药合用，药效相互加强。

４．与雌激素或含雌激素的避孕药合用，可增加本品的不良反应。

５．与肾上腺素受体激动药合用，可引起严重高血压与高热。

６．与甲状腺制剂合用，可互相增效，导致心律失常。

７．与单胺氧化酶合用，有发生高血压的危险。

盐酸阿米替林ＡｍｉｔｒｉｐｔｙｌｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ

其他名称：阿密替林，氨三环庚素，依拉维。

【药代动力学】口服易吸收，ｔｍａｘ为８～１２ｈ，ｔ１／２为９～２５ｈ，７２岁以上老年人ｔ１／２为３７．３ｈ。有效血浆浓度为１２０ｎｇ／ｍＬ，血浆蛋白结合率为９６％。主要在肝脏代谢，活性代谢产物为去甲替林，本产物仍有抗抑郁作用。由肾脏及肠道排出，排泄慢，２４ｈ约排出４０％，７２ｈ排出６０％。停药３周仍可在尿中检出。７０％从尿中排泄，２２％由粪便排出。可通过胎盘屏障，也可在乳汁中分泌。

【作用与用途】本品是中枢突触前ＮＥ、５－ＨＴ再摄取抑制剂，也作用于Ｈ１受体和Ｍ受体，有较强的抗胆碱能作用和镇静作用。可有效地提高抑郁症患者的情绪，改善其思考困难、行动缓慢、食欲不振和失眠、全身不适症状。也有良好的抗焦虑作用。用于治疗内源性抑郁症、更年期抑郁症、伴有焦虑的抑郁症、躯体形式障碍。也用于治疗功能性遗尿症。

【用法与用量】口服：①治疗抑郁症：初始剂量为２５ｍｇ，２～３次／ｄ，以后递增至常用治疗量１５０～３００ｍｇ／ｄ，分２～３次／ｄ服用。维持量为５０～１５０ｍｇ／ｄ。②治疗遗尿症：睡前服１０～２５ｍｇ。

【不良反应】

１．常见不良反应有口干、便秘、腹泻、嗜睡、眩晕、视力模糊、多汗、体重增加、排尿困难、性功能障碍。

２．可见心动过速、直立性低血压、心律失常、心电图改变。

３．偶见癫痫样发作、迟发性运动障碍、溢乳、过敏性皮炎、肝功能异常。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】

１．下列情况应慎用或禁用：急性心肌梗死恢复期（禁用）；支气管哮喘；心血管疾病；癫痫症；青光眼；肝功能损伤；甲状腺功能亢进；前列腺肥大；精神分裂症；尿潴留。严重心脏病、青光眼、尿潴留、前列腺肥大患者禁用。

２．对三环类某一药物过敏者，对另一药物也有可能过敏。

３．孕妇、哺乳期妇女应慎用。

４．儿童、少年患者对三环类药较敏感，治疗时须减量。

５．老年患者因为代谢与排泄均下降，对本类药的敏感性增强，用量一定要减小。使用中应格外注意防止直立性低血压以致摔倒。

６．服药期间不宜操作机械、驾驶机动车。

【药物相互作用】胍乙啶与三环类药并用，前者的抗高血压作用可被减低。余同丙米嗪。

氯米帕明Ｃｈｌｏｒｉｍｉｐｒａｍｉｎｅ

其他名称：氯丙米嗪，安拿芬尼。【药代动力学】口服易吸收，快而完全。ｔｍａｘ为２～６ｈ，生物利用度为２０％～７８％。蛋白结合率为９７％。母体药物ｔ１／２为１９～３７ｈ，平均３２ｈ，代谢产物去甲氯米帕明ｔ１／２为５４～７７ｈ，１～２周达血稳态浓度。经肝脏代谢，其活性代谢产物除去甲氯米帕明外，还有８－羟基去甲氯米帕明。５１％～６０％经尿液排出，２４％～３２％经粪便排出。

【作用与用途】本品主要作用为抑制突触前膜对５－ＨＴ再摄取。其代谢产物去甲氯米帕明又能阻断ＮＥ的再摄取，使突触间隙中游离的单胺类神经递质浓度上升，使突触后膜受体保持足够的兴奋性而改善抑郁症状，同时还有抗焦虑、镇静作用，且比其他三环类抗抑郁药的作用更强。适用于治疗抑郁症、强迫症、恐惧症、焦虑症。能消除抑郁心境，唤起工作及社交活动的兴趣，振奋情绪，恢复活力。为治疗强迫性神经症的首选药物。还可用于治疗慢性疼痛，小剂量可治疗早泄。

【用法与用量】

１．口服从小剂量开始，初始剂量为２５～７５ｍｇ／ｄ，分２～３次／ｄ服用。２～４ｄ后，如无明显反应，可逐渐增量，常用治疗量为１００～２５０ｍｇ／ｄ，分２次／ｄ服用。最大不超过３００ｍｇ／ｄ。维持量为５０～１５０ｍｇ／ｄ。

２．静脉滴注对于某些严重抑郁症患者，初始剂量为５０～７５ｍｇ／次，用２５０～５００ｍＬ葡萄糖注射液稀释，在２～３ｈ内滴完，每日１次。最大量不超过２００ｍｇ／ｄ。显效后，再换口服维持。

【不良反应】

１．常见不良反应有乏力、困倦、头晕、口干、口苦、出汗、震颤、便秘、食欲差。

２．可见视力模糊、排尿困难、直立性低血压、心律失常、心脏传导阻滞、心电图改变。

３．偶有皮肤过敏反应、肝功能异常。

４．个别发生白细胞减少。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２５ｍｇ。注射液：２５ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】同盐酸阿米替林。

【药物相互作用】

１．本品可与抗抑郁药、抗躁狂药包括安定类药物及一般安眠药联合应用，以达到理想的治疗效果。

２．本品能减弱抗高血压药物（如胍乙啶）对肾上腺素能神经的抑制作用，如果患者须同时使用抗高血压药物时，应更换不同类型的降压药。

３．本品具有增强去甲肾上腺素及肾上腺素对心血管的作用，可增强抗胆碱药的作用，因此在合并应用以上药物时，应注意相互作用。

４．应用本品时应避免饮酒。

多塞平Ｄｏｘｅｐｉｎ

其他名称：多虑平。

【药代动力学】口服吸收良好，代谢迅速，分布到肝、肾、脑、肺组织。血浆蛋白结合率大于９０％。治疗血药浓度为１００～５０ｎｇ／ｍＬ。ｔ１／２为８～２４ｈ，平均１７ｈ。２～８ｄ达稳态血药浓度。可通过血－脑脊液屏障和胎盘屏障。其代谢物去甲多塞平具有药理活性。以游离和结合的代谢物形式２４ｈ内由尿排出。

【作用与用途】本品为三环类抗抑郁药，其作用在于抑制中枢神经系统对５－ＨＴ及ＮＥ的再摄取，下调β受体。对Ｈ１受体的拮抗作用极强，对ＡＣｈ受体、α１受体有较强拮抗作用。具有抗焦虑、抗抑郁、镇静、催眠作用。抗抑郁作用较丙米嗪、阿米替林弱，但镇静作用明显，抗焦虑作用较强。用于治疗各种抑郁症、焦虑抑郁状态。

【用法与用量】口服：从小剂量开始，初始剂量为２５ｍｇ，２～３次／ｄ。逐渐缓慢增加剂量，２周可加至治疗量。常用治疗量为１５０～３００ｍｇ／ｄ，分２～３次／ｄ服用。维持量为５０～１５０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．治疗初期可出现嗜睡与抗胆碱能反应，如多汗、口干、震颤、眩晕、视物模糊、排尿困难、便秘等。

２．可有皮疹、直立性低血压、局部水肿、性功能减退。

３．偶见癫痫发作、骨髓抑制或肝损害。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】青光眼、肝功能不全、严重心血管疾病及癫痫患者慎用。

【药物相互作用】

１．与舒托必利合用有增加室性心律失常发生率的危险，严重者可致尖端扭转型心律失常。

２．与乙醇或其他中枢神经系统抑制药合用中枢神经抑制作用增强。

３．与肾上腺素、去甲肾上腺素合用易致高血压及心律失常。

４．与可乐定合用后者抗高血压作用减弱。

５．与抗惊厥药合用可降低抗惊厥药的作用。

６．与氟西汀或氟伏沙明合用可增加两者的血浆浓度，出现惊厥，不良反应增加。

７．与阿托品类合用不良反应增加。

８．与单胺氧化酶抑制药合用可发生高血压。

二、四环类抗抑郁药

米安色林Ｍｉａｎｓｅｒｉｎ

其他名称：米塞林，脱尔烦。

【药代动力学】口服易吸收，可全身分布，易透过血－脑脊液屏障。生物利用度较低，为２０％～３０％，血浆蛋白结合率为９６％。口服后３ｈ血药浓度达峰值，６ｄ血药浓度达稳态。ｔ１／２为１４～３３ｈ，治疗浓度为２５～７０ｎｇ／ｍＬ。９５％经肝脏代谢，主要代谢产物为去甲基、８－羟化和Ｎ－氧化衍生物，前两者有活性，主要由肾脏排泄。

【作用与用途】本品对中枢５－ＨＴ受体和组胺Ｈ１受体有较强的拮抗作用，对纹状体中的ＤＡ受体和胆碱能受体的作用非常微弱。能阻断α１和α２受体，增加ＮＥ更新。其抗抑郁作用机制为抑制突触前膜上的α２受体，促进ＮＥ释放，并阻断５－ＨＴ受体。具有抗抑郁、镇静、抗焦虑作用。适用于治疗各种类型抑郁症、躯体疾病伴发抑郁。还可用于治疗焦虑症，能显著地改善抑郁情绪、睡眠障碍和躯体症状。

【用法与用量】口服：从小剂量开始，初始剂量为１５～３０ｍｇ，睡前服用。逐渐缓慢增加剂量，最高治疗量为９０～１２０ｍｇ／ｄ，分次服或睡前顿服。维持量为１５～３０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．不良反应较轻，可出现嗜睡、口干、便秘、关节痛、水肿、低血压、视力模糊等。

２．偶有癫痫发作、轻度躁狂、粒细胞减少、肝功能损害、男子乳房女性化。

【制剂与规格】片剂：３０ｍｇ。

【注意事项】

１．服药期间避免从事驾车或操作机械工作。

２．对双相抑郁症患者可能诱发轻躁狂发作，对这类患者应停止治疗。

３．如患者出现发热、咽痛、口角炎或其他感染症状，则应做血常规检查。

４．患有糖尿病、心脏病、肝或肾功能不全、窄角性青光眼、前列腺肥大患者慎用。

【药物相互作用】

１．本品能加剧乙醇对中枢神经系统的抑制作用，治疗期间禁酒。

２．本品不宜与单胺氧化酶抑制药合用。

马普替林Ｍａｐｒｏｔｉｌｉｎｅ

其他名称：麦普替林，路滴美。

【药代动力学】口服吸收慢但完全，口服后４～６ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为２７～５８ｈ，平均４３ｈ。血浆蛋白结合率为８８％。在肺、肾上腺、甲状腺浓度高，脑、脊髓和神经组织中较低。静脉注射后２ｈ时，中枢神经系统中以海马浓度最高，其次为大脑、小脑皮质、丘脑和中脑。血药浓度与剂量呈线性关系。日服１５０ｍｇ，第２周可达稳态血药浓度１００～４００ｎｇ／ｍＬ。主要代谢产物为Ｎ－去甲基、脱氨基及去羟基衍生物，最后与葡萄糖醛酸结合，２／３随尿排泄，１／３随粪便排泄。原形药物从尿排泄约占给药量的２％。

【作用与用途】本品化学结构中虽有四环，但作用类似于三环类的阿米替林和丙米嗪，为第二代抗抑郁药。本品主要阻断去甲肾上腺素在突触前神经元的再摄取，而抗组胺作用、抗毒蕈碱作用和镇静作用较轻。常用于治疗各类抑郁症和神经症。

【用法与用量】

１．口服从小剂量开始，初始剂量为２５ｍｇ，２～３次／ｄ，或每晚服用。逐渐增加剂量，最高治疗量为１００～２２５ｍｇ／ｄ，分２次／ｄ服用。维持量为５０～１００ｍｇ／ｄ。

２．静脉滴注重症可静脉给药，５０～２００ｍｇ／ｄ；加入２５０～５００ｍＬ生理盐水中滴注，２周为１个疗程，可改为口服。

【不良反应】与三环类相似，但少而轻。

１．以胆碱能阻断症状最为常见，如口干、乏力、便秘、视力模糊、震颤、皮肤过敏、睡眠障碍等。

２．偶有体位性低血压和心动过速，大剂量可引起心电图的Ｔ波倒置及传导阻滞。

３．偶可诱发躁狂症、癫痫大发作。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２５ｍｇ、５０ｍｇ。注射液：２５ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．用于双相抑郁症时，应注意可能诱发躁狂症。

２．心脏病、甲状腺功能亢进、青光眼、前列腺肥大、排尿困难或有眼压升高病史的患者及肝肾功能不全者慎用。

３．孕妇、癫痫患者禁用。

４．服药期间不宜在驾驶车辆或操纵机械。

【药物相互作用】

１．本品可减弱或消除肾上腺素能神经元抑制剂如胍乙啶、苄甲胍的降压作用，并加重利血平或甲基多巴的中枢镇静作用。

２．应避免与单胺氧化酶抑制药合用，因单胺氧化酶抑制药可增强本品作用，可能会引起严重的相互作用。

３．可加强某些拟交感神经药物如去甲肾上腺素、肾上腺素、苯丙胺、哌醋甲酯对心血管的作用。

４．可加强乙醇、中枢神经系统抑制剂（如巴比妥盐、全身麻醉药）、抗胆碱能神经药物（如阿托品、比哌立登）和左旋多巴的作用。

５．对肝药酶系统有激活作用的药物（如巴比妥盐、苯妥英、卡马西平）有加速马普替林代谢的作用，可能减弱抗抑郁作用。

６．与苯妥英钠合用可导致苯妥英钠的血清浓度升高，使其不良反应增加。

７．与强镇静药物合用可引起本品血清浓度升高，降低惊厥阈并引起癫痫样发作。

８．与苯二氮卓类药物合用可加强其镇静作用。有明显生物转化作用的β受体阻断药（如普萘洛尔）可使马普替林的血浆浓度升高。

三、单胺氧化酶抑制药

单胺氧化酶抑制药（ＭＡＯＩｓ）主要通过抑制单胺氧化酶活性，减少单胺类神经递质降解，使突触间隙有效递质水平增高而发挥治疗抑郁症的作用。单胺氧化酶（ＭＡＯ）是微粒体酶，它降解具有重要生理功能的单胺、ＮＥ、５－ＨＴ、ＤＡ。ＭＡＯ有两类，即ＭＡＯ－Ａ和ＭＡＯ－Ｂ，它们优先作用的底物不同，ＭＡＯ－Ａ选择性使ＮＥ、５－ＨＴ脱氨，ＭＡＯ－Ｂ优先使苯乙胺脱氨。新一代ＭＡＯＩｓ为ＭＡＯ－Ａ抑制剂，抗抑郁作用明显，好转率达７２％～８８％。目前，以肼类化合物及反苯丙胺为代表的老一代ＭＡＯＩｓ，因不良反应较大、禁忌较多，临床上已很少应用。以吗氯贝胺（ｍｏｃｌｏｂｅｍｉｄｅ）为代表的新一代ＭＡＯＩｓ已被广泛应用。

ＭＡＯＩｓ一般作为第二线抗抑郁药物，主要用于其他抗抑郁药物治疗无效的抑郁症。对伴有睡眠过多、食欲和体重增加的非典型抑郁症、贪食症、社交恐惧症、惊恐发作、焦虑抑郁混合状态效果较好。其中，吗氯贝胺在体内选择性对ＭＡＯ－Ａ产生抑制作用。

本类药物不宜与三环类同用。如先用三环类无效，可减量后加用ＭＡＯＩｓ；如先用ＭＡＯＩｓ无效，一般停药２周后再用三环类。虽然吗氯贝胺等新一代ＭＡＯＩｓ不一定要求那么严格，但是也应注意。忌与５－ＨＴ再摄取抑制剂合用，也不应与拟交感胺类药物如肾上腺素、苯丙胺等合用。避免与哌替啶、右美沙芬合用。

苯乙肼Ｐｈｅｎｅｌｚｉｎｅ

【药代动力学】口服吸收迅速，１ｈ后血药浓度达峰值。分布广泛，在肝和脑中浓度较高。易透过血－脑脊液屏障，从组织中消失比从血浆中更慢。

【作用与用途】本品能抑制体内ＭＡＯ的活性，使脑内５－ＨＴ、ＮＥ减少降解，从而使脑组织中单胺类含量增多，具有抗抑郁作用。主要用于治疗经三环类抗抑郁药治疗无效的抑郁症，或某些不典型抑郁症，以及具有恐惧、疑病、强迫症状的抑郁症。

【用法与用量】口服：从小剂量开始，初始剂量为１０～１５ｍｇ，３次／ｄ，逐渐增加剂量。最大治疗剂量为９０ｍｇ／ｄ。维持量为１５～３０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．常见不良反应有直立性低血压、口干、出汗、水钠潴留、恶心、便秘或腹泻、排尿困难。

２．可见水肿、体重增加、射精延迟及阳痿。

３．偶有过敏反应可出现，如药物疹、白细胞减少、黄疸或肝细胞损害。

４．超量可致昏厥、抽搐、震颤、心动过速、呼吸表浅。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、１５ｍｇ。

【注意事项】

１．服药期间不宜进食含酪胺的食物，如啤酒、红葡萄酒、无花果、香蕉、泡菜、肝脏、青鱼等。

２．年老、高血压、青光眼、肾功能减退患者慎用。

３．孕妇和心脑血管疾病、肝病、嗜铬细胞瘤患者禁用。

４．不能突然停药。

５．对肝脏有毒性反应，长期用药应定期检查肝功能，肝功能不全者禁用。

【药物相互作用】

１．能加强本品中枢神经作用的药物和食物：①苯丙胺类、麻黄碱类、左旋多巴、胺类、利血平、色氨酸、５－ＨＴ再摄取抑制剂。②乙醇（酒类），含酪胺的食物如香蕉、蚕豆（包括蚕豆芽）、鱼子酱、乳酪、鸡肝、巧克力、腌鲱鱼、酵母。

２．本品可加强或延长下列食物和药物的作用：酒（各型）、麻醉药、抗组胺药、抗震颤麻痹药、巴比妥类、苯二氮卓类、水合氯醛、口服降糖药、阿片类、甲状腺浸膏、三环类抗抑郁药。

吗氯贝胺Ｍｏｃｌｏｂｅｍｉｄｅ

其他名称：甲氯苯酰胺，朗天。

【药代动力学】口服后吸收完全，分布于全身，口服后１ｈ血药浓度达峰值。血浆蛋白结合率高达５０％，ｔ１／２为１～２ｈ。在体内主要经肝脏代谢。服药后２４ｈ，其代谢产物通过肾脏排出体外，可从乳汁中以原形分泌。

【作用与用途】本品为可逆性单胺氧化酶Ａ抑制剂（ＲＩＭＡ），可选择性地抑制ＭＡＯ－Ａ，使５－ＨＴ和ＮＥ的代谢降低，导致单胺类神经递质浓度增加，从而提高情绪。几乎没有其他作用。具有起效快、作用持续时间短、可逆性地抑制ＭＡＯ活性等特点。对肝脏无明显影响，不引起酪胺反应。抗抑郁作用明显，适用于治疗各类抑郁症，其疗效与丙米嗪、阿米替林相当。

【用法与用量】治疗初始剂量为３００～４５０ｍｇ／ｄ，分３次口服，从第２周起逐渐增加剂量，最大日剂量不超过６００ｍｇ。

【不良反应】较轻。

１．可见眩晕、睡眠障碍、头痛、震颤、焦虑、激越、兴奋、轻度躁狂。

２．常见口中有金属味、口炎、恶心、腹部不适、口干、便秘、尿频等。

３．偶有无症状性氨基转移酶升高、可逆性的意识模糊。

【制剂与规格】片剂：１５０ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇及哺乳期妇女、肝功能损害者慎用。

２．忌高酪胺饮食（如奶酪、酵母提取物、发酵的大豆类制品）。

３．对已服５－ＨＴ再摄取抑制剂者，如需服用本品，则需停服上述药物２～４周后才能应用。

４．用药期间不宜驾驶车辆或操作机械。

【药物相互作用】

１．与西咪替丁合用可延缓本品的代谢。

２．与酪胺含量高的食物（如奶酪）同服可能引起高血压。

３．不宜与三环类抗抑郁药、５－ＨＴ再摄取抑制剂同时服用。

四、选择性５－羟色胺再摄取抑制剂

选择性５－羟色胺再摄取抑制剂（ＳＳＲＩｓ）是２０世纪８０年代开发并试用于临床的一类新型抗抑郁药物。目前已广泛用于临床的ＳＳＲＩｓ有６种：氟伏沙明、氟西汀、帕罗西汀、舍曲林、西酞普兰和左旋西酞普兰。这类药物选择性抑制突触前膜对５－羟色胺（５－ＨＴ）的再摄取，对ＮＥ影响很小，几乎不影响ＤＡ的再摄取。其中的帕罗西汀、氟伏沙明有轻度的抗胆碱能作用。这类药物的适应证包括抑郁症、强迫症、焦虑症和贪食症，但不同的ＳＳＲＩｓ对不同靶症状的剂量、起效时间、耐受性和疗效不同。临床特点还有：抗抑郁作用与ＴＣＡｓ相当，但对严重抑郁的疗效可能不如ＴＣＡｓ；ｔ１／２长，多数只需每日给药１次，疗效在停药较长时间后才逐渐消失；心血管和抗胆碱不良反应轻微，过量时较安全，前列腺肥大和青光眼患者也可使用；不良反应主要包括恶心、腹泻、失眠、不安和性功能障碍，多数不良反应持续时间短，呈一过性，可产生耐受性；与其他抗抑郁药合并使用常能增强疗效，但应避免与ＭＡＯＩｓ等合用，否则易致５－ＨＴ综合征。

氟西汀Ｆｌｕｏｘｅｔｉｎｅ

其他名称：氟苯氧丙胺，百忧解，开克，优克。

【药代动力学】口服吸收迅速，食物不影响吸收。生物利用度接近１００％，在口服后４～６ｈ达到血浆浓度峰值，血浆蛋白结合率高达９５％，分布广泛。ｔ１／２为７～１５ｄ，服药２～４周后达到稳态血浆浓度。在肝脏大量代谢成去甲氟西汀和其他代谢产物，８０％经肾脏排泄，１５％随粪便排出，排泄缓慢。

【作用与用途】本品为双环类化合物，主要药理作用是选择性抑制中枢神经系统５－ＨＴ再摄取，对ＮＥ影响较小。有抑制ＣＹＰ３Ａ４、ＣＹＰ２Ｄ６的效应。对突触后β受体无下调作用，对胆碱能受体、α受体、组胺受体没有亲和力。因而没有抗胆碱能不良反应，不引起低血压，无镇静效应，对心脏影响小。适应于治疗各类抑郁症、躯体疾病伴发抑郁、强迫症、贪食症。

【用法与用量】口服：初始剂量为１０～２０ｍｇ，早晨顿服。①抑郁症，常用治疗剂量为２０～４０ｍｇ／ｄ。②贪食症，常用治疗剂量为４０～６０ｍｇ／ｄ。③强迫症，常用治疗剂量为３０～５０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．常见不良反应有厌食、恶心、腹泻、头痛、出汗、焦虑、失眠、乏力、体重减轻。

２．偶有皮疹、震颤、轻躁狂、流感样症状。

３．大剂量可诱发癫痫。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【注意事项】

１．老年人，心脏疾病、肝肾功能损害、癫痫患者，有躁狂病史慎用。

２．不宜与单胺氧化酶抑制药并用，应停药２周后再换用ＭＡＯＩｓ。

３．用药期间发生躁狂症状或出现皮疹应立即停药。

４．糖尿病患者服用ＳＳＲＩｓ可影响血糖浓度。服用本品期间可能会出现低血糖，停药后继而出现高血糖。应调整胰岛素和口服降糖药的剂量。

５．孕妇与哺乳期妇女不宜使用。

【药物相互作用】本品禁与ＭＡＯＩｓ合用，因可出现严重不良反应，有时是致命性的。在服用氟西汀前后两周内不能使用ＭＡＯＩｓ。在停用ＭＡＯＩｓ两周后才能换用氟西汀，开始服用本品时应慎重，剂量逐渐增加。

舍曲林Ｓｅｒｔｒａｌｉｎｅ

其他名称：氯苯萘胺，左洛复，唯他停，郁洛欣。

【药代动力学】口服吸收良好，口服后６～８ｈ血药浓度达峰值，血浆蛋白结合率为９８％。ｔ１／２为２２～３６ｈ。连续服药７ｄ血药浓度达稳态。通过肝脏代谢，主要代谢产物为Ｎ－去甲舍曲林，其药理活性相当于母药的１／２０，它的ｔ１／２是６２～１０４ｈ。舍曲林和Ｎ－去甲舍曲林的最终代谢产物从粪便和尿中等量排泄，只有少量（＜０．２％）舍曲林以原形从尿中排出。食物对舍曲林的生物利用度无明显影响。

【作用与用途】本品是强效和特异的５－ＨＴ再摄取抑制剂，通过抑制５－ＨＴ再摄取，增强５－ＨＴ效应。对去甲肾上腺素和多巴胺的再摄取仅有极轻微的作用，可使去甲肾上腺素受体下调而产生抗抑郁作用。由于它选择地抑制５－ＨＴ的再摄取，因此它并不增强儿茶酚类神经介质的活性。对毒蕈碱受体、５－ＨＴ受体、多巴胺受体、肾上腺素受体、组胺受体、γ－氨基丁酸受体及苯二氮卓类受体没有亲和性。主要用于治疗各类抑郁症、强迫症。也适合治疗社交焦虑症、惊恐发作。

【用量与用法】口服：初始剂量为２５～５０ｍｇ，１次／ｄ，２～４周显效。常用治疗剂量为５０～１００ｍｇ／ｄ，最高剂量为２００ｍｇ／ｄ，分２次／ｄ服用。

【不良反应】

１．不良反应少，轻度口干、嗜睡、恶心、消化不良、稀便及腹泻。

２．少数患者有震颤、头晕、焦虑、激动、出汗增加、男性射精延迟。

３．偶见直立性低血压、血清氨基转移酶升高。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．肝肾功不全者和有癫痫病史者慎用。

２．孕妇、哺乳期妇女不宜使用。

３．服用本品者不应驾驶车辆或操作机械。

【药物相互作用】

１．与ＭＡＯＩｓ合用，可出现严重不良反应，有时是致命性的。有些病例是类似５－ＨＴ综合征的表现，包括：发热、强直、肌肉痉挛、自主神经功能紊乱伴生命体征快速波动；精神状况的改变包括精神紊乱、易激惹及极度激越直至发展为谵妄和昏迷。所以，服用ＭＡＯＩｓ时或停用ＭＡＯＩｓ两周内不能服用舍曲林。

２．与匹莫齐特合用可使匹莫齐特的血浆浓度升高，升高的水平未引起心电图的变化。由于匹莫齐特的治疗窗较窄，禁止舍曲林与匹莫齐特同服。

３．与苯妥英合用可引起舍曲林血药浓度的下降。

４．与其他经５－ＨＴ机制起作用的药物如锂剂合用时，震颤增多，应对患者进行监护。

５．与西咪替丁、地西泮或甲苯磺丁脲合用，可明显降低舍曲林的清除。

６．与舒马普坦合并使用后，患者出现体弱、腱反射亢进、共济失调、意识模糊、焦虑和激越。如果临床上确实需要舍曲林与该药合并使用的话，应当对患者进行密切的观察。

７．与华法林联合应用，可使凝血酶原时间延长。

帕罗西汀Ｐａｒｏｘｅｔｉｎｅ

其他名称：氟苯哌苯醚，赛乐特，舒坦罗，乐友。

【药代动力学】口服后能吸收良好，食物不影响吸收。口服后６ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为２４ｈ，５～１４ｄ血药浓度达稳态，血浆蛋白结合率高达９５％。具有亲脂性，容易分布于全身各组织，易透过血－脑脊液屏障，可通过胎盘屏障，母乳中浓度与血浆浓度相同。在肝脏氧化代谢，其代谢物无明显药理活性。主要经肾脏排泄，少量由粪便排泄。

【作用与用途】本品是具有较强选择性的５－ＨＴ再摄取抑制剂。通过抑制５－ＨＴ再摄取，使神经细胞突触间隙中５－ＨＴ增多，从而增强５－ＨＴ能神经传递，发挥抗抑郁作用。本品的化学结构不同于三环类、四环类及现有的其他抑郁药。它对ＮＥ、ＤＡ再摄取的影响极小。体外放射性配体结合试验表明，本品和Ｍ受体，α１、α２、β受体，ＤＡ受体几乎没有亲和性。主要用于治疗各种抑郁症、强迫性神经症、焦虑症、惊恐障碍及社交焦虑症。

【用法与用量】口服：治疗剂量为２０ｍｇ／ｄ。２～３周后，症状改善不明显者，可增至５０ｍｇ／ｄ。维持量为２０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．不良反应较轻，可表现为恶心、嗜睡、出汗、震颤、乏力、失眠、口干、性功能障碍（包括阳痿、射精障碍）、头晕、便秘、腹泻和食欲下降。

２．少有心动过速、肝功能异常、惊厥、躁狂、急性青光眼、血小板减少症、尿潴留及外周水肿的报道。

３．偶有光敏反应、皮疹（包括伴有瘙痒或血管神经性水肿的荨麻疹）、低钠血症、高催乳素血症或溢乳症的报道。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ。

【注意事项】

１．有躁狂病史、房角变窄的青光眼、严重心脏病、癫痫患者慎用。

２．孕妇及哺乳期妇女不宜服用。

３．因本品对儿童的疗效及安全性数据尚不完善，不推荐儿童使用。

４．迅速停药可引起撤药综合征（如头晕、感觉障碍、睡眠障碍、易激惹、震颤、恶心、出汗、意识模糊），故停药时需逐渐减量，不宜骤然停药。

５．服药期间不宜驾驶车辆及操作机械。

６．服用本品的患者应避免饮酒。

【药物相互作用】

１．禁与色氨酸、ＭＡＯＩｓ合用，因可致血清素综合征（表现为激越、意识模糊、大汗、幻觉、反应亢进、肌阵挛、颤抖、心动过速和震颤）。

２．服用本品前后两周内不能使用ＭＡＯＩｓ。在停用ＭＡＯＩｓ两周后开始服用本品时应慎重，剂量应逐渐增加。

３．与苯妥英钠合用会降低本品的血药浓度，增加不良反应。

４．本品能抑制ＣＹＰ２Ｄ６，从而导致合并用药时由此种同工酶代谢的那些药物的血浆浓度升高，合并用药时应慎重。这些药物有：三环类抗抑郁药，如去甲替林、阿米替林、丙米嗪、地昔帕明；吩噻嗪类抗抑郁药，如奋乃静、美索达嗪；Ⅰｃ型抗心律失常药，如普罗帕酮、氟卡尼。

５．与抗惊厥药物合用时也可增加不良反应的发生。

６．与华法林可能有药代动力学方面的相互作用，使得凝血酶原时间改变而增加出血。因此凡接受口服抗凝药物治疗的患者，要非常慎重使用。

７．本品可明显增加丙环定的血浆水平，若出现抗胆碱能作用，应减少丙环定的剂量。

氟伏沙明Ｆｌｕｖｏｘａｍｉｎｅ

其他名称：兰释，瑞必乐。

【药代动力学】口服易吸收，生物利用度为５０％，口服后３．５～８ｈ血药浓度达峰值，一般在１０ｄ内达到稳态血药浓度。ｔ１／２为１５ｈ，多次服药可延长至２２ｈ。在肝、肾、肺、肾上腺等脏器的组织浓度高于血药浓度，经肝脏代谢，其代谢产物无药理活性。药物９０％从肾脏排泄。

【作用与用途】本品具有高效的选择性５－ＨＴ再摄取抑制作用，对ＮＥ、ＤＡ的再摄取抑制作用较弱，对脑内乙酰胆碱受体的亲和力很低，一般不引起中枢及外周的抗胆碱能效应。对神经、内分泌、心血管系统影响较小，无抗组胺作用。适用于治疗各种抑郁症、强迫症，改善焦虑（广泛性焦虑、创伤后焦虑）及伴有激越、紧张、惊恐发作。

【用法与用量】口服：①抑郁症，起始剂量为２５～５０ｍｇ／ｄ，晚上顿服。逐渐增量直到有效。常用有效剂量：１００ｍｇ／ｄ，且可根据个人反应调节。最高剂量可增至３００ｍｇ／ｄ。若剂量超过１５０ｍｇ／ｄ，分２～３次服用。②强迫症，起始剂量为５０～１００ｍｇ／ｄ。逐渐增量直到有效剂量。常用治疗剂量：１００～３００ｍｇ／ｄ。成人每日最大剂量为３００ｍｇ／ｄ，８岁以上儿童和青少年每日最大剂量为２００ｍｇ／ｄ。若剂量超过１５０ｍｇ／ｄ，分２～３次服用。

【不良反应】

１．较常见的不良反应有口干、恶心、呕吐、便秘、腹泻、嗜睡、眩晕、头痛、多汗。

２．偶见失眠、紧张、激动、焦虑、震颤、无力、心动过速。

３．极个别报道有低钠血症，停用后此情况逆转，大部分病例为老年患者。

４．体重增加或减少偶有报道。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．癫痫患者、肝肾功能不全者慎用。

２．对肝或肾功能异常患者，起始剂量应较低并密切监控。偶尔已知肝功能异常的患者服药后出现肝药酶升高，且多伴临床症状。若出现此情况，应立即停药。

３．动物实验未发现本品有致惊厥作用，但有癫痫史的患者应慎用，如惊厥发生应立即停用。

４．在临床上可引起轻微心率减慢。

５．因临床数据不足，本品不推荐给儿童使用。

６．有报告应用５－ＨＴ再摄取抑制剂有皮肤黏膜异常出血，如瘀斑和紫癜。同时应用影响血小板功能的药物（ＴＣＡｓ、阿司匹林、ＮＳＡＩＤｓ等）及有不正常出血史的患者慎用。

７．如突然停药偶有戒断反应，偶有发生头痛、恶心、头晕或焦虑。

８．服药期间不宜驾驶车辆及操作机械。

【药物相互作用】

１．本品不宜与ＭＡＯＩｓ合用。

２．本品可使经肝脏代谢的药物分解速度减慢。当与华法林、苯妥英、茶碱和卡马西平等合用时，即会产生明显的临床效应。如合用，请调节这些药物的剂量。

３．本品可增加经氧化代谢的苯二氮卓类的血浆浓度。

４．本品可增加三环类抗抑郁药原有的稳态血浆浓度。不宜与三环类抗抑郁药同时应用。

５．本品可提高普萘洛尔的血浆水平，同服时建议减少普萘洛尔的剂量。

６．与华法林合用两周，华法林的血浆浓度明显增加，凝血时间延长。患者在口服抗凝药和氟伏沙明时，应监测凝血时间并相应调整氟伏沙明的剂量。

７．与锂剂、色氨酸并用可增强５－ＨＴ的效应。

８．用药期间应避免摄入乙醇。

西酞普兰Ｃｉｔａｌｏｐｒａｍ

其他名称：喜普妙，喜太乐。

【药代动力学】口服吸收良好，口服后２～４ｈ血药浓度达峰值。生物利用度为８０％，血浆蛋白结合率低于８０％。ｔ１／２为３５ｈ，５～７ｄ血药浓度达稳态。在肝脏代谢，代谢产物无药理活性，可透过胎盘屏障，在胎儿的分布与母体相似。哺乳期妇女服用本品会有少量药物及其代谢物通过母乳进入婴儿体内。通过尿液及粪便排泄。

【作用与用途】本品是一种较强的、有选择性的５－ＨＴ摄取抑制剂，具有抗抑郁作用。对ＡＣｈ受体、Ｈ１受体、α受体无抑制作用。对肝脏细胞色素Ｐ４５０酶的影响在选择性５－ＨＴ再摄取抑制剂中最小，因此几乎没有药物配伍禁忌。适应于治疗各种类型的抑郁症。

【用法与用量】口服：开始剂量１０～２０ｍｇ／ｄ。通常２～４周后显效。最高治疗剂量：４０～６０ｍｇ／ｄ。维持剂量为１０～２０ｍｇ／ｄ。６５岁以上患者剂量宜减半，最大剂量不宜超过４０ｍｇ。

【不良反应】

１．常见的不良反应有恶心、口干、出汗、头痛、睡眠障碍。

２．罕有个案中曾观察到癫痫发作、心动过缓。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ。

【注意事项】

１．服用ＭＡＯＩｓ的患者不可同时使用西酞普兰，停用ＭＡＯＩｓ１４ｄ后方可使用西酞普兰。

２．肝肾功能不全的患者应以低剂量开始治疗，并仔细监测。

３．孕妇、哺乳期妇女不宜服用。

４．有癫痫、躁狂病史的患者慎用。

５．服本品期间不宜饮酒，并避免危险性操作。

【药物相互作用】同时服用ＭＡＯＩｓ可导致高血压危象，亦有报道称可引起严重的甚至致命的反应。

艾司西酞普兰Ｅｓｃｉｔａｌｏｐｒａｍ

其他名称：来士普，百适可。

【药代动力学】口服吸收完全，不受食物影响，口服４ｈ达到血浆浓度峰值，药代动力学呈线性，重复给药一周后达稳态血浆浓度。血浆蛋白结合率为８０％，ｔ１／２为３０ｈ，主要经过ＣＹＰ２Ｃ１９代谢为去甲西酞普兰和双去甲西酞普兰，ＣＹＰ３Ａ４和ＣＹＰ２Ｄ６也参与该药代谢。以代谢产物的形式从肾脏排出。

【作用与用途】本品比西酞普兰对５－ＨＴ再摄取抑制作用更强。对５－ＨＴ１Ａ受体、５－ＨＴ２受体、ＤＡ受体、ＡＣｈ受体、Ｈ１受体、β受体没有或仅有很低的亲和性。因此，无明显抗胆碱能不良反应和心血管系统不良反应。适应于治疗各种类型的抑郁症。

【用法与用量】口服：初始剂量为５～１０ｍｇ／ｄ，２～４周后显效。最高治疗剂量为２０ｍｇ／ｄ。维持剂量为５～１０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．常见不良反应有恶心、便秘、多汗、口干、疲劳、嗜睡或失眠、性功能障碍。

２．少见头痛、背痛、咽炎和焦虑等。

３．偶见报道可引起躁狂或轻躁狂、低钠血症。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】

１．肝肾功能不全者，有惊厥史、严重心脏病、甲状腺疾病、电解质紊乱及有其他精神疾病（如双相情感障碍）的患者慎用。

２．孕妇及哺乳期妇女应慎用。

３．１８岁以下青少年、儿童的用药安全性尚没有临床资料，故不建议使用。

４．服药期间不宜驾驶车辆及操作机械。

【药物相互作用】

１．禁与ＭＡＯＩｓ合用。

２．与乙醇和中枢神经系统药物（如其他抗抑郁药）并用时应慎重。

３．与阿司匹林、华法林等抗凝药合用时可能引起上消化道出血的危险，应慎用。

４．锂剂可能增加本品的作用，合用时应慎重。

５．肝药酶诱导剂卡马西平可能增加本品的代谢，两者合用时应增加后者的剂量。

６．本品不应与西肽普兰合用。

五、选择性５－羟色胺和去甲肾上腺素再摄取抑制剂

文拉法辛Ｖｅｎｌａｆａｘｉｎｅ

其他名称：怡诺思，博乐欣，万拉法辛。

【药代动力学】口服吸收良好，进食不影响药物的吸收。单剂量口服可被吸收９２％，生物利用度为４５％。口服本品和其缓释剂后血药浓度分别于５．５ｈ和９ｈ达峰值，多次给药３ｄ内血药浓度达稳态。本品和其缓释剂与血浆蛋白的结合率很低，分别为２７％和３０％，ｔ１／２分别为５ｈ和１１ｈ。本品在肝脏内广泛代谢，主要代谢产物是Ｏ－去甲基文拉法辛（ＯＤＶ），后者有药理活性。主要通过肾脏排泄。

【作用与用途】本品及其活性代谢物ＯＤＶ能有效地抑制５－ＨＴ和ＮＥ的再摄取，对ＤＡ的再摄取也有一定的抑制作用。通过抑制５－ＨＴ和ＮＥ的再摄取，使神经细胞突触间隙中５－ＨＴ和ＮＥ增多，从而增强５－ＨＴ、ＮＥ能神经传递，发挥抗抑郁作用。适用于治疗各种类型抑郁症、伴有焦虑的抑郁症、广泛性焦虑症及难治性抑郁症。

【用法与用量】口服：推荐初始剂量为７５ｍｇ／ｄ。可递增剂量至最高剂量：２２５ｍｇ／ｄ（间隔时间不少于４ｄ，每次增加７５ｍｇ／ｄ）。缓释胶囊应在每日相同的时间与食物同时服用，１～２次／ｄ。注意不得将其弄碎、嚼碎后服用或化在水中服用。

【不良反应】

１．常见不良反应为胃肠道不适，如恶心、口干、厌食、便秘和呕吐。

２．中枢神经系统症状，如眩晕、嗜睡、怪异梦境、失眠和紧张。

３．少见视觉模糊、打哈欠、出汗和性功能异常（阳痿、射精异常、性欲降低）。

４．偶见不良反应为无力、腹胀、震颤、激动、腹泻、鼻炎等。

【制剂与规格】片剂或胶囊剂：７５ｍｇ。缓释片剂或胶囊剂：７５ｍｇ、１５０ｍｇ。

【注意事项】

１．有躁狂、惊厥和癫痫史的患者应慎用本品。

２．眼压升高或急性闭角型青光眼的患者应慎用。

３．有自杀企图的患者应密切监视。开处方时一次量不宜过多。家属应保管好药物，以免过量服用中毒。

４．肝肾功能受损的患者应慎用或减量服用。

５．服用本品的患者应避免操作带有危险性的机动装置，如驾驶汽车等。

６．孕妇和哺乳期妇女不宜使用。

７．皮肤和黏膜易出血的患者应慎用。

【药物相互作用】

１．与ＭＡＯＩｓ同时服用可出现相互作用和严重不良反应，因此不能同时使用。停用ＭＡＯＩｓ至少２周后，才可换用本品。停用本品至少１周后，才可换用ＭＡＯＩｓ。

２．在服用本品过程中不宜饮酒。

３．与西咪替丁合用可使本品的清除率降低，因此对老年患者、高血压患者和肝功能障碍的患者应慎用。

４．与氟哌啶醇合用可增加氟哌啶醇的血药浓度，Ｃｍａｘ可增加８８％，但ｔ１／２不变。

５．本品对ＣＹＰ２Ｄ６有较弱的抑制作用，因此，与能抑制ＣＹＰ２Ｄ６、ＣＹＰ３Ａ４的药物同时使用时应谨慎。

６．与丙米嗪合用可使去甲丙米嗪的血药峰浓度和血药谷浓度增加３５％。

７．与中枢神经系统活性药物联合应用时应谨慎。

８．有报道本品与氯氮平合用时，出现氯氮平血药浓度升高的短暂性不良反应，如癫痫。

９．据报道，接受华法林治疗的患者服用本品后出现凝血酶原时间、部分促凝血酶原激酶时间或ＩＮＲ增大。

度洛西汀Ｄｕｌｏｘｅｔｉｎｅ

其他名称：欣百达，奥思平。

【药代动力学】口服２ｈ后开始吸收，ｐＨ值大于５．５的部位方能吸收，６ｈ后血药浓度达峰值，ｔ１／２为８～１７ｈ，服药３ｄ后达到稳态血浆浓度，血浆蛋白结合率很高（＞９０％）。主要通过ＣＹＰ２Ｄ６和ＣＹＰ１Ａ２代谢，代谢产物为４－羟基度洛西汀葡糖苷酸和５－羟基－６－甲氧基度洛西汀硫酸盐。代谢产物约７０％从尿中排出，２０％从粪便中排出。

【作用与用途】本品有较强的抑制神经突触前膜５－ＨＴ、ＮＥ的再摄取作用，可使大脑和脑脊液中的５－ＨＴ、ＮＥ浓度升高，改善抑郁症状，提高机体对疼痛的耐受力。用于治疗抑郁症，改善抑郁继发的躯体症状，如肌肉疼痛、腹疼、头痛等症状。

【用法与用量】口服：初始剂量为３０～６０ｍｇ／ｄ，常用治疗剂量为６０～９０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．常见的不良反应有恶心、口干、便秘、厌食、疲劳、嗜睡和出汗。

２．少见的不良反应有腹泻、体重降低、眩晕、震颤、潮热、视物模糊、焦虑、性功能障碍（性欲下降、勃起障碍、射精延迟）。

３．罕见肝损伤、氨基转移酶升高。

【制剂与规格】胶囊剂：６０ｍｇ。片剂：２０ｍｇ。

【注意事项】服药期间限制酒类的摄入，严禁过量饮酒。

【药物相互作用】

１．本品通过肝药酶ＣＹＰ１Ａ２和ＣＹＰ２Ｄ６代谢，与ＣＹＰ１Ａ２的强效抑制剂氟伏沙明同用，可使本品ＡＵＣ增加５倍以上。

２．避免与其他抑制ＣＹＰ１Ａ２的药物如西咪替丁、喹诺酮类抗菌药（环丙沙星、依诺沙星）等合用。

３．ＣＹＰ２Ｄ６的强效抑制剂帕罗西汀（２０ｍｇ，１次／ｄ）也可使本品血药浓度增加，故不宜合用。

４．其他ＣＹＰ２Ｄ６抑制剂如氟西汀、奎尼丁亦不宜与本品合用。

５．与主要通过ＣＹＰ２Ｄ６代谢、治疗指数较窄的药物应谨慎合用，如三环类抗抑郁药去甲替林、阿米替林、丙米嗪、去甲丙米嗪，吩噻嗪类抗抑郁药，Ⅰｃ类抗心律失常药普罗帕酮、氟卡尼。由于本品可使硫利达嗪血药浓度增高，导致严重的室性心律失常或猝死，因此两者不能合用。

６．禁与单胺氧化酶抑制药合用。

六、其他新型抗抑郁药

米氮平Ｍｉｒｔａｚａｐｉｎｅ

其他名称：米他扎平，瑞美隆，米尔宁，派迪生。

【药代动力学】口服吸收迅速，食物对吸收有影响，生物利用度５０％。口服后约２ｈ血浆浓度达峰值，血药浓度在服药３～４ｄ后达到稳态，无体内蓄积现象发生。血浆蛋白结合率高达８５％，ｔ１／２为２０～４０ｈ，偶见长达６５ｈ。在所推荐的剂量范围内，本品的药代动力学呈线性。经肝脏代谢，ＣＹＰ１Ａ２、ＣＹＰ２Ｄ６、ＣＹＰ３Ａ４参与生物转化。主要代谢产物去甲米氮平具有药理活性，其活性为母药的１／４～１／３。肝功能不全者ｔ１／２延长４０％，肾功能不全可降低药物清除率。８５％由尿排泄，其中约４％以原形从尿中排出，１５％经粪便排出。

【作用与用途】本品为四环类非典型抗抑郁药，同时影响ＮＥ和５－ＨＴ递质。本品是中枢突触前膜α２受体拮抗剂，可以增强肾上腺素能神经传导。它同时阻断中枢的５－ＨＴ２和５－ＨＴ３受体。其两种旋光对映体都具有抗抑郁活性，左旋体阻断α２和５－ＨＴ２受体，右旋体阻断５－ＨＴ３受体。本品的抗组胺受体（Ｈ１）特性起着镇静作用。适用于治疗中、重度抑郁症，可改善伴有焦虑症状、睡眠障碍的抑郁症及老年性抑郁症。

【用法与用量】口服：初始剂量为１５ｍｇ／ｄ，睡前顿服，逐渐加量。常用治疗剂量为３０～４５ｍｇ／ｄ。维持剂量为１５ｍｇ／ｄ。该药适于１次／ｄ（最好在临睡前服用）。

【不良反应】

１．常见不良反应有嗜睡、口干、便秘、食欲增加、体重增加。

２．少有直立性低血压、心悸、药疹、躁狂发作、抽搐、震颤、水肿。

３．偶有急性骨髓抑制（粒细胞缺乏、血小板减少）、血清氨基转移酶升高。

【制剂与规格】片剂：１５ｍｇ、３０ｍｇ。

【注意事项】

１．临床试验曾报道，本品在极少数患者中可引起可逆性粒细胞缺乏症（用药４～６周），因此医生在治疗过程中应注意，一旦发现患者有发热、喉痛或其他感染症状，应立即停止用药，并做血常规检查。

２．患有癫痫、器质性脑病综合征、肝肾功能不全、心脏病和传导阻滞、心绞痛和近期发作的心肌梗死的患者应慎用。

３．排尿困难、急性闭角型青光眼和眼压增高的患者及糖尿病患者应禁用。

４．同其他抗抑郁药一样，下列问题应予以注意：①患精神分裂症及其他精神病的患者服用抗抑郁药后症状可能会恶化，妄想症状也有可能加重。②双相情感障碍处于抑郁相时使用抗抑郁药后，患者有可能转变为躁狂相。

５．长期服用后突然停药有可能引起恶心、头痛及不适。宜缓慢减量。

６．服用本品期间不宜驾驶及操作机械。

７．孕妇及哺乳期妇女不宜服用。

８．该药对于儿童有效性和安全性尚未被证实，因此不建议儿童使用该药。

【药物相互作用】

１．本品可加重乙醇对中枢抑制作用，因此在治疗期间应禁止饮酒。

２．两周之内或正在使用ＭＡＯＩｓ的患者不宜使用。

３．本品可能加重苯二氮卓类的镇静作用，与苯二氮卓类药物合用时应予以注意。

曲唑酮Ｔｒａｚｏｄｏｎｅ

其他名称：氯哌三唑酮，苯哌丙吡唑酮，美抒玉。

【药代动力学】口服吸收迅速而完全，空腹服药后１ｈ血药浓度达峰值，如进食时服药需２ｈ才达峰值，ｔ１／２为４～９ｈ，血浆蛋白结合率高达８９％～９５％。在肝内大量经Ｎ－氧化和羟化代谢，间氯苯哌嗪为其有活性的代谢产物，代谢产物在脑内比血中浓度高。主要经尿排泄，少量经胆汁至粪便排泄。由于体内清除率变化很大，有些患者服用后可能在血浆内蓄积。

【作用与用途】本品为三唑吡啶类化合物，具有特异性５－ＨＴ再摄取抑制作用，又有５－ＨＴ受体拮抗作用，抑制ＮＥ再摄取的作用较弱，对多巴胺、组胺受体没有作用，抗胆碱能作用轻微。其作用机制可能是对５－ＨＴ２受体的拮抗作用，继发兴奋５－ＨＴ１Ａ受体。具有明显的抗抑郁、镇静作用。用于治疗各种抑郁症，有改善睡眠作用。

【用法与用量】口服：初始剂量为２５～５０ｍｇ／ｄ，每晚顿服。而后３～４ｄ剂量可增加１００ｍｇ／ｄ。最高治疗剂量为４００ｍｇ／ｄ，分２～３次服用。

【不良反应】

１．常见不良反应有嗜睡、疲乏、头晕、头痛、失眠、口干、便秘、恶心、呕吐和腹部不适等。

２．少见视物模糊、直立性低血压、心动过速、多梦、紧张和震颤。

３．有的患者会出现阴茎异常勃起，应立即停药。

４．极少数患者出现肌肉骨骼疼痛、静坐不能、排尿异常、性功能障碍和月经不调。

５．偶有皮疹、粒细胞计数减低、氨基转移酶轻度升高。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．严重心脏病、心律失常、意识障碍者禁用。

２．对盐酸曲唑酮过敏者不可服用。

３．肝肾功能不全者及癫痫、低血压、缺血性心脏病患者慎用。

４．与全麻药的相互作用了解甚少，因而在择期术前，应在临床许可的情况下尽早停用。

５．服用本品期间不宜驾驶及操作机械。

６．应在餐后服用，空腹服药头晕或头昏有可能会增加。

７．孕妇和哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】

１．与地高辛或苯妥英合用，可使地高辛或苯妥英的血浆水平升高。

２．可能会加强对乙醇、巴比妥类和其他中枢神经系统抑制剂的作用。

３．目前尚缺乏该药和ＭＡＯＩｓ之间是否会发生药物相互作用的临床经验，故两种药物互换使用时，一般应间隔两周。


安非他酮Ｂｕｐｒｏｐｉｏｎ

其他名称：丁氨苯丙酮，布普品，乐孚亭。

【药代动力学】口服吸收迅速，３ｈ血药浓度达峰值，血浆蛋白结合率８５％，ｔ１／２为１５ｈ。经肝脏ＣＹＰ２Ｄ６代谢。８７％由尿排泄，１０％由粪便排出。

【作用与用途】本品是一种单环胺酮化合物，属于ＮＥ、ＤＡ再摄取抑制剂，对ＮＥ、ＤＡ有再摄取抑制作用，而没有５－ＨＴ再摄取抑制作用，对５－ＨＴ２受体、ＤＡ受体、α２受体无明显作用。无抗胆碱能作用。可明显地阻断ＤＡ的回收。通过减少ＮＥ、β受体数量，下调ＮＥ受体而起作用。具有抗抑郁作用，无抗胆碱能作用和镇静作用。适用于治疗各种抑郁症。

【用法与用量】口服：普通片初始剂量为２５ｍｇ～５０ｍｇ／ｄ，２次／ｄ。缓释片初始剂量为７５ｍｇ～１５０ｍｇ，１次／ｄ。逐渐增加到治疗量３００～６００ｍｇ／ｄ，分２～３次服用。

【不良反应】

１．常见不良反应有头痛、恶心、出汗、失眠、激越、震颤、厌食。

２．偶有诱发癫痫的报道。

３．个别也可引起精神病性症状。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、７５ｍｇ。缓释片剂：１５０ｍｇ。

【注意事项】

１．每日用药剂量超过３００ｍｇ有诱发癫痫的可能，有癫痫病史的患者慎用。

２．肝肾功能不全者和过敏体质者慎用。

３．本品可能导致失眠，因此应避免在睡觉前服用。

４．帕金森病伴发抑郁者慎用。

５．在服药过程中如出现精神症状，应减量或停用。

【药物相互作用】

１．本品可以减少药物代谢酶，改变合用药物的血药浓度。酶促药物如卡马西平、苯巴比妥、环磷酰胺，酶抑药物如西咪替丁可影响本品的药物活性。

２．ＭＡＯＩｓ如苯乙肼可以提高本品的急性毒性。

３．少数临床资料表明，本品和左旋多巴合用对患者有不利影响，合用时要小心，剂量增加要缓慢。

４．能够降低癫痫发作阈值的药物与本品合用时要非常慎重。

瑞波西汀Ｒｅｂｏｘｅｔｉｎｅ

其他名称：叶洛抒。【药代动力学】口服吸收快，生物利用度为９４％。口服后２ｈ血药浓度达峰值，血浆蛋白结合率为９７％。ｔ１／２为１２～１４ｈ，老年人ｔ１／２延长至１５～２４ｈ。在肝脏经ＣＹＰ３Ａ４代谢，代谢物较多，部分或完全与葡萄糖醛酸和（或）硫酸结合，代谢物基本没有活性。主要通过肾脏排泄。

【作用与用途】本品为新型选择性ＮＥ再摄取抑制剂，具有抑制ＮＥ再摄取作用，而对５－ＨＴ、ＤＡ再摄取无作用，对ＡＣｈ受体、Ｈ１受体、Ｄ２受体、α１受体仅有极弱的亲和力。适用于治疗抑郁症、惊恐障碍及老年抑郁症。

【用法与用量】口服：初始剂量为０．５～１ｍｇ，２次／ｄ，逐渐增加至治疗量。常用治疗剂量为６～１０ｍｇ／ｄ，分２次服用。老年人和肝肾损害的患者剂量为４～６ｍｇ／ｄ，分２次服用。

【不良反应】

１．常见不良反应有口干、便秘、出汗、失眠、乏力、眩晕。

２．少见尿潴留、心动过速、低血压、皮肤感觉异常。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ、２ｍｇ。

【注意事项】

１．本品停用１周以内不宜使用ＭＡＯＩｓ。停用ＭＡＯＩｓ不超过２周者，亦不宜使用本品。

２．下列情况应禁用：孕妇、产妇、哺乳期妇女；对本品过敏或对其成分过敏者；肝肾功能不全患者；有惊厥史者，如癫痫患者；青光眼患者；前列腺增生引起的排尿困难者；血压过低（低血压）患者；心脏病患者，如近期发生心血管意外的患者。

【药物相互作用】本品主要经ＣＹＰ３Ａ４代谢，能抑制ＣＹＰ３Ａ４的药物，如抗真菌药物酮康唑、氟康唑可能增加本品的血药浓度。

氟哌噻吨美利曲辛ＦｌｕｐｅｎｔｉｘｏｌａｎｄＭｅｌｉｔｒａｃｅｎ

其他名称：黛力新。

【药代动力学】氟哌噻吨口服吸收后约４ｈ血药浓度达峰值，２～３ｄ后血药浓度达稳态。生物利用度为４０％～５０％，经血液分布于脑、脊髓、肺、肝、肠道、肾及心脏，少量可通过胎盘屏障，并有一部分可分泌到母乳中。具有广泛的首关代谢作用，主要在肝脏和肠壁代谢，ｔ１／２为３５ｈ。代谢后主要从粪便排泄，少量从尿中排泄。美利曲辛口服吸收后，约３．５ｈ血药浓度达峰值，蛋白结合率为８９％，ｔ１／２为１９ｈ。在肝脏代谢后，大部分由尿排出，小部分经粪便排出。氟哌噻吨和美利曲辛合用并不影响它们单独的药代动力学特性。

【作用与用途】本品是由两种有效的化合物组成的合剂。氟哌噻吨是一种神经阻断药，小剂量氟哌噻吨主要作用于突触前膜ＤＡ自身调节受体（Ｄ２受体），促进ＤＡ的合成和释放，使突触间隙中ＤＡ的含量增加而发挥抗焦虑和抗抑郁作用。美利曲辛是一种三环类抗抑郁药，可以抑制突触前膜对ＮＥ及５－ＨＴ的再摄取作用，提高突触间隙的单胺类递质的含量。两种成分的合剂具有协同的调整中枢神经系统的功能，具有抗抑郁、抗焦虑作用。主要用于治疗各种轻、中度焦虑和抑郁症、神经症、更年期及经前综合征。

【用法与用量】口服：成人通常２片／ｄ，早晨、中午各服１片。维持剂量：１片／ｄ，晨服。老年人１片／ｄ，晨服。

【不良反应】

１．不良反应轻微，少数可有轻微口干。

２．偶有失眠或不安。

３．可见锥体外系反应。

【制剂与规格】片剂：每片含氟哌噻吨０．５ｍｇ和美利曲辛１０ｍｇ。

【注意事项】

１．严重心脏疾病如心肌梗死恢复早期、束支传导阻滞患者，未经治疗的闭角型青光眼患者，精神高度兴奋患者，急性酒精中毒及巴比妥类药物、阿片中毒者，造血功能紊乱者，前列腺腺瘤患者禁用。

２．儿童、孕妇、哺乳期妇女、癫痫患者、肝肾功能损害者及心脏疾病患者慎用。

【药物相互作用】

１．本品可增强机体对巴比妥类和其他中枢神经系统抑制剂的反应。

２．与三环类抗抑郁药合用可相互影响，导致各自的血药浓度增高及毒性增强，两者的抗胆碱作用也可能发生协同效应。

３．与卡麦角林合用会使双方的治疗作用均降低。

４．与锂剂合用可引起运动障碍，加重锥体外系症状和脑损害。

５．与曲马多或佐替平合用可增加癫痫发作的危险，引起中枢和呼吸抑制。

６．与ＭＡＯＩｓ合用可导致高血压危象。

７．可增加机体对乙醇的反应。

圣·约翰草提取物Ｓｔ．Ｊｏｈｎ’ｓＷｏｒｔＥｘｔｒａｃｔｓ

其他名称：贯叶连翘提取物，ＳＷＥ，路优泰。

【药代动力学】口服后３．６ｈ血浆浓度达峰值，４ｄ后达到稳态血药浓度。其重要成分贯叶金丝桃素的ｔ１／２为９．５ｈ。贯叶金丝桃素可通过血－脑脊液屏障，主要在肝脏代谢，代谢产物由肾脏通过尿排出体外。

【作用与用途】本品具有多重抗抑郁作用：可同时抑制突触前膜对ＮＥ、５－ＨＴ和ＤＡ的重吸收，使突触间隙内三种神经递质的浓度增加，起到抗抑郁焦虑的作用；贯叶金丝桃素对脑内的γ－氨基丁酸（ＧＡＢＡ）和Ｌ－谷氨酸的再摄取也有抑制作用；还能调节下丘脑－垂体－肾上腺轴、下丘脑－垂体－甲状腺轴的功能，有效改善抑郁症状；通过增加夜间褪黑激素的生成，增加慢波睡眠，提高睡眠质量。适用于治疗抑郁症，也可改善焦虑情绪。

【用法与用量】口服：初始剂量为３００ｍｇ，２～３次／ｄ。若服药４周以上症状未改善，适当增加剂量。必要时剂量可调整为每次６００ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】较少。

１．可有胃肠道不适、疲劳或不安。

２．偶尔可见过敏反应，如皮肤红、肿、痒。

【制剂与规格】片剂：３００ｍｇ。

【注意事项】

１．由于本品可能引起皮肤对光的敏感性增加，因此光敏性皮肤患者慎用。

２．在服用本品期间，应避免使皮肤较长时间直接暴露于强烈的阳光下。

【药物相互作用】

１．本品有可能使环孢素或香豆素类抗凝药（如华法林、苯丙羟基香豆素）治疗效果下降。

２．ＨＩＶ治疗期间，本品应避免与茚地那韦和其他蛋白酶抑制剂同时服用。

３．在个别病例中，合用口服避孕药可导致患者皮下出血。

噻萘普汀Ｔｉａｎｅｐｔｉｎｅ

其他名称：达体朗。

【药代动力学】口服吸收迅速并完全，进食稍延迟吸收。口服后１ｈ血药浓度达峰值，血浆蛋白结合率为９５％。ｔ１／２为２．５ｈ。老年人清除能力下降，ｔ１／２为９ｈ，肝肾功能损害者清除减慢。在肝脏通过氧化作用和Ｎ－脱甲基过程被广泛代谢，其代谢物具有药理活性，主要代谢物的ｔ１／２为７．２ｈ。其代谢产物主要通过肾脏排泄。

【作用与用途】本品为再摄取增强剂，属于新型三环类抗抑郁药。本品作用机制完全不同于三环类和５－ＨＴ再摄取抑制剂类，其抗抑郁机制是增加突触前膜５－ＨＴ的再摄取，增加囊泡中５－ＨＴ贮存量，调节５－ＨＴ水平。适用于各种抑郁症。

【用法与用量】口服：初始剂量为１２．５ｍｇ，３次／ｄ，餐前口服。对于老年患者和肾功能不全的患者，剂量应限制在２５ｍｇ／ｄ，分２次服用。

【不良反应】

１．常见不良反应有头晕、头痛、口干、食欲不振、恶心、呕吐、便秘、疲劳、嗜睡。

２．少见腹痛、肌痛、背痛、心动过速、期前收缩、失眠、噩梦、震颤、颜面潮红。

【制剂与规格】片剂：１２．５ｍｇ。

【注意事项】

１．有遗传性自杀倾向的抑郁患者服用本品时必须密切监护，特别是在治疗伊始。

２．如需进行全身麻醉，应告知麻醉师患者正在服用本品，并在术前２４ｈ或４８ｈ停药。需急诊手术时，可不必有停药期，但需进行术前监测。

３．与所有治疗精神疾病的药物相同，如中断治疗，需逐渐减少剂量，时间为７～１４ｄ以上。

４．服药期间不宜驾车或操作机械。

５．儿童、孕妇及哺乳期妇女不宜使用。

【药物相互作用】禁与ＭＡＯＩｓ类药物合用，因存在发生高血压危象、高热、抽搐、死亡的危险。

第三节 心境稳定剂

心境稳定剂（ｍｏｏｄｓｔａｂｉｌｉｚｅｒｓ，也译为情绪稳定剂），又称抗躁狂药物（ａｎｔｉｍａｎｉｃｄｒｕｇｓ），是治疗躁狂、预防躁狂或抑郁发作的药物。主要包括锂剂（碳酸锂），及某些抗癫痫药如卡马西平、丙戊酸盐等。近年开发的一些新型抗癫痫药物，如加巴喷丁、拉莫三嗪和托吡酯等也用于情感性精神障碍的治疗。

碳酸锂ＬｉｔｈｉｕｍＣａｒｂｏｎａｔｅ

【药代动力学】锂剂易被吸收，主要由小肠吸收。口服后１～４ｈ血药浓度达峰值，经４ｈ脑脊液中药物浓度达到峰值。ｔ１／２为１２～２４ｈ，达到稳态血药浓度需５～７ｄ。锂离子不与血浆和组织蛋白结合，随体液分布至全身，甲状腺、肾浓度最高。锂在体内无变化，９５％从尿排泄，少量从粪便、汗、唾液、乳汁排泄。约８０％由肾小球滤出的锂在近曲小管与钠竞争性重吸收，故排泄速度与钠盐摄入量有关。缺钠或肾脏患病时可导致锂中毒，增加钠的摄入可促进锂的排出。

【作用与用途】锂剂的作用机制目前尚未阐明，主要集中在电解质、中枢神经递质、环腺苷酸几个方面。锂剂能置换细胞内钠离子，降低细胞的兴奋性，还能与钾、钙和镁离子相互作用，改变其细胞内外分布，取代这些离子的某些生理功能。锂剂能抑制脑内ＮＥ、ＤＡ和ＡＣｈ的合成和释放，并增加突触前膜对ＮＥ和５－ＨＴ的再摄入。锂剂能促进５－ＨＴ的合成与释放；抑制腺苷酸环化酶，使第二信使ｃＡＭＰ生成减少，降低靶细胞生理效应。主要适应证是躁狂症，是目前治疗躁狂症的首选药物，对躁狂症和双相情感障碍或抑郁发作具有预防作用。分裂情感性精神病也可用锂剂治疗。对精神分裂症伴有情绪障碍和兴奋躁动者，可以作为抗抑郁药物治疗的增效药物。

【用法与用量】口服：初始剂量为２５０ｍｇ，２～３次／ｄ，餐后服用。逐渐增加剂量，有效治疗剂量为７５０～１５００ｍｇ／ｄ，偶尔可达２０００ｍｇ／ｄ。维持剂量为７５０～１５００ｍｇ／ｄ。锂剂的中毒剂量与治疗剂量接近，必须检测血锂浓度，据此调整剂量、确定有无中毒及中毒程度。在治疗急性病例时，血锂浓度宜为０．８～１．０ｍｍｏｌ／Ｌ，超过１．４ｍｍｏｌ／Ｌ易产生中毒反应，尤其是老年人和器质性疾病患者。

【不良反应】长期服用碳酸锂治疗不产生习惯性和耐受性，也无戒断反应，但治疗期间可能出现各种不良反应。不良反应发生的频率及严重程度与患者的年龄、摄入剂量、血清锂水平及个体易患性有关。

１．过敏反应少数过敏患者可出现过敏性皮疹。少数患者脱发可能与锂所致钾低有关。也可使银屑病或痤疮患者症状加重。

２．消化系统上腹部不适、恶心、呕吐、厌食、稀便。若频繁呕吐和腹泻，应警惕锂中毒的先兆。

３．心血管系统锂对血压无重要作用。较常见的是良性、可逆性Ｔ波改变，ＱＲＳ波群翻转或增宽。锂可延缓窦房结复极期，心动过缓和窦房结功能障碍的患者应慎用。

４．神经系统可出现反应迟缓、注意力不集中、疲乏无力、嗜睡，少数患者出现记忆力和理解力减退。

５．造血系统可引起白细胞增高，偶见血小板增多，白细胞一般在（１０～１５）×１０９／Ｌ，偶可高达２０×１０９／Ｌ。这是一种可逆性改变，停用锂剂数周后可消失。较罕见的为粒细胞缺乏和再生障碍性贫血，与剂量无关，为特发性，具有不可预测性。

６．内分泌系统锂有抗甲状腺效应，长期治疗可引起甲状腺功能低下，但临床往往不易查出，治疗期间应定期（间隔６个月）进行甲状腺功能检查。锂剂导致的甲状腺功能低下可在停止锂剂治疗后２～３个月内恢复正常。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．锂中毒先兆表现为呕吐、腹泻、粗大震颤、抽动、呆滞、困倦、眩晕、构音不清和意识障碍等。应即刻检测血锂浓度，血锂超过１．４ｍｍｏｌ／Ｌ时应减量。如临床症状严重，应立即停止锂剂治疗。血锂浓度越高，脑电图改变越明显，因而检测脑电图有一定价值。

２．中毒症状包括共济失调、肢体运动协调障碍、肌肉抽动、言语不清和意识模糊，重者昏迷、死亡。一旦出现毒性反应，需立即停用锂剂，大量给予生理盐水或高渗钠盐加速锂的排泄，或进行人工血液透析。

３．急慢性肾炎、肾功能不全、严重心血管疾病、重症肌无力患者，缺钠或低盐饮食者，以及妊娠头３个月禁用。

４．帕金森病、癫痫、糖尿病、甲状腺功能低下、神经性皮炎、银屑病、老年性白内障患者慎用。

【药物相互作用】

１．与丙戊酸盐联用是一种广泛使用的安全有效的联用方案，这种方案被认为是锂单一治疗无效的躁狂症的一线治疗方案，同时也是丙戊酸盐疗效较差的急性躁狂症的首选治疗方案。两者联用的不良反应主要表现为体重增加、镇静、胃肠不适、震颤等。

２．与卡马西平联用也是锂剂疗效差的躁狂症一线治疗方案，尤其对快速循环型效果较好，但由于卡马西平的不良反应，临床应用似较受限。多数患者接受锂合并卡马西平的治疗是安全有效的，少数患者易产生不良反应，有中枢神经系统并发症者应避免使用。

３．与传统的抗抑郁药（除氟哌啶醇）联用对于典型的伴有精神病性症状的急性躁狂症仍是一线的治疗方案，且较为安全，作用也是相互协同的。两药联用时应注意使血锂浓度低于１．０ｍｍｏｌ／Ｌ，同时传统的神经阻断药用量也应减少。

４．与新型抗抑郁药联用最新研究表明，利培酮具有抗躁狂作用，合并碳酸锂治疗急性躁狂更为有效，具有不良反应小等特点。而锂与氯氮平联用，其安全性与有效性尚未有确切的报道，且易导致神经毒性反应。从理论上讲，锂可抵消氯氮平所致粒细胞减少的不良反应，但不能预防粒细胞缺乏。

５．与苯二氮卓类药物联用治疗各种躁狂症的疗效和耐受性均较好，虽然单用安定类药物对双相障碍的治疗无效，但是可成功取代或减少神经阻断药的使用，从而降低了神经阻断药的不良反应，又可减少患者的焦虑状态。

６．与其他药物联用与钙通道阻断药联用应注意后者易引起神经毒性反应，并有增加原有疾病复发的风险；与加巴喷丁联用，由于它在细胞色素Ｐ４５０酶系统中不与其他药物相互作用而似乎更为安全，但临床报道病例较少；锂与拉莫三嗪联用，也是由于临床积累的资料少而不能说明具体的治疗作用及不良反应。

丙戊酸钠ＳｏｄｉｕｍＶａｌｐｒｏａｔｅ

其他名称：敌百痉，德巴金。

【药代动力学】口服吸收快而完全，生物利用度为１００％，血浆蛋白结合率为８０％～９４％，一般２～３ｈ血浆浓度达峰值，５～７ｄ达到稳态血药浓度。正常人ｔ１／２为９．５～１７．７ｈ，成人癫痫患者稍短，平均为９ｈ。肝病患者其ｔ１／２延长。脑脊液浓度为血浆浓度的１０％～２０％。在肝脏代谢，主要由肾脏排出，４０％～６０％的药物与葡萄糖醛酸结合排出，部分以各种羟基衍生物和丙基戊二酸形式由尿排出，也可以二氧化碳的形式部分由肺呼出，少量由乳汁和粪便排出。

【作用与用途】丙戊酸盐可增加脑内抑制性神经递质ＧＡＢＡ含量，可能是与其抑制ＧＡＢＡ氨基转移酶的活性有关，也可能与其抑制琥珀酸半醛脱氢酶（ＳＳＡＤ）有关，也有人认为与其阻断钠通道有关。近来有报道，丙戊酸盐可激活大鼠前额叶皮层和海马，以及实验室培养的人神经元样细胞中的细胞外信号调节激酶（ＥＲＫ）通路，该通路可能是双相障碍的重要病理机制。丙戊酸盐通过激活细胞内信号传导（ＲＥＴ）通路可逆转或预防情感障碍患者大脑形态改变，发挥其稳定心境预防复发的作用。丙戊酸盐还可促进大脑皮质细胞神经元的发生、生长和存活，可以增强成年动物海马神经元的发生，并可增加情感障碍患者大脑Ｎ－乙基天冬氨酸水平和大脑皮质灰质总体积。本品为广谱抗癫痫药物。除治疗癫痫之外，主要用于急性躁狂和双相障碍的治疗和预防，也用于治疗混合型躁狂、快速循环型情感障碍及锂剂治疗无效者，以及脑损伤患者出现的激越、情感爆发等症状和人格障碍者出现的攻击及激越行为。

【用法与用量】口服：初始剂量为２００～４００ｍｇ／ｄ，分２～３次服用，每隔２～３ｄ增加２００ｍｇ。常用治疗剂量：８００～１８００ｍｇ／ｄ，分２～３次饭后服用，以减少胃肠刺激症状。血药水平和抗癫痫作用及情感稳定效应的相关性较差，推荐治疗情感障碍的血药浓度为５０～１２０μｇ／ｍＬ。维持剂量和血药浓度同急性治疗期或稍低。

【不良反应】不良反应较少。

１．常见的有厌食、恶心、呕吐、脱发等。

２．少数患者服用后出现食欲和体重增加，长期服用有引起胰腺炎的危险。

３．神经系统方面的反应为嗜睡、平衡失调、疲乏、精神不集中、视力模糊、震颤等。

４．血液系统方面可引起白细胞减少和因血小板减少造成的紫癜。

５．极少数患者出现罕见的中毒性肝炎和胰腺炎。但与使用的剂量无关，肝损害常见于治疗的前３个月。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。糖浆剂：５０ｍｇ／ｍＬ。缓释片剂：５００ｍｇ。

【注意事项】１．有药源性黄疸个人史或家族史者、有肝病或明显肝功能损害者禁用。

２．有血液病、肾功能损害、胰腺疾病、器质性脑病时慎用。

３．过量可引起昏迷和死亡，可用血液透析或血液灌注以降低血药浓度，也可以用纳洛酮逆转昏迷。

４．孕妇禁用。

【药物相互作用】

１．联用其他蛋白结合率高的药物，如阿司匹林，因可置换丙戊酸钠与蛋白结合，使血清丙戊酸钠游离部分浓度升高，导致中毒。

２．在抗癫痫药中，本品是唯一对肝药酶无诱导作用的药物，而是肝药酶抑制剂，可使其他由肝药酶代谢药物的血药浓度升高，如可升高苯妥英钠、扑米酮、苯巴比妥、氯硝西泮和三环类抗抑郁药的血浓度，易发生中毒，故注意调整剂量。

３．与肝药酶诱导剂如ＣＢＺ联用，本品代谢加快，最终血药浓度降低。

４．肝药酶抑制剂如氟西汀可升高本品浓度。

５．与奥兰扎平合用，可能会出现体重增加、过度镇静等不良反应。

６．与拉莫三嗪合用，由于本品抑制了葡萄糖醛酸化过程，拉莫三嗪的血药浓度增加。不良反应（尤其是皮疹）发生率可能增加或变严重。其他不良反应可能有共济失调、震颤、镇静和疲乏。

丙戊酸镁ＭａｇｎｅｓｉｕｍＶａｌｐｒｏａｔｅ

【药代动力学】口服易吸收，口服后１～４ｈ血药浓度达峰值，血浆蛋白结合率９０％，达到稳态血药浓度需５～１７ｄ，ｔ１／２为６～１１ｈ。主要由肝脏代谢，从肾脏排泄。

【作用与用途】同丙戊酸钠。

【用法与用量】口服：成人２００～４００ｍｇ／ｄ，分３次服用。最高治疗剂量为１８００ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．常见不良反应有恶心、呕吐、食欲减退、稀便等胃肠道反应。

２．亦可有淋巴细胞增多、血小板减少、脱发、嗜睡、头晕、乏力、共济失调。

３．偶见肝脏损害。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。缓释片剂：２５０ｍｇ。

【注意事项】１．有药源性黄疸个人史或家族史者、有肝病或明显肝功能损害者禁用。

２．有血液病、肝病史、肾功能损害、器质性脑病时慎用。

３．孕妇禁用。

【药物相互作用】

１．本品可提高苯巴比妥、氯硝西泮和乙琥胺等的血药浓度。

２．可降低苯妥英钠血浓度。

３．可增强抗凝药、溶栓药、抗血小板聚集药等的作用。

４．与抗抑郁药合用增强中枢抑制作用，降低惊厥阈值。

卡马西平Ｃａｒｂａｍａｚｅｐｉｎｅ

其他名称：酰胺咪嗪。

【药代动力学】本品口服吸收差，生物利用度为７５％～８５％，口服后４～８ｈ血药浓度达峰值。ｔ１／２约为３６ｈ，连服３～４周出现自身酶诱导，ｔ１／２可低至５～２６ｈ。血浆蛋白结合率为７０％～８０％，有效血浓度为４～１２μｇ／ｍＬ，脑内浓度与血浓度相平行，脑、肝、肾分布浓度较高。经肝脏代谢，有７种代谢产物，其中１０，１１－环氧化酰胺咪嗪具有活性，与葡萄糖醛酸结合由肾脏排出。

【作用与用途】本品能改变很多神经递质如ＮＥ、ＤＡ、５－ＨＴ、ＡＣｈ、ＧＡ⁃ＢＡ及谷氨酸盐、腺苷、Ｐ物质，天冬氨酸盐的浓度，其代谢都与心境障碍的病理生理机制有关。本品对Ｎａ＋通道作用较为迅速，其抗癫痫作用也比抗躁狂作用快。本品为广谱抗癫痫药物。此外，主要用于急性躁狂和双相障碍的治疗和预防；也用于治疗混合型躁狂、快速循环型情感障碍以及锂剂治疗无效者，脑损伤患者出现的激越、情感爆发等症状、人格障碍者出现的攻击及激越行为等。

【用法与用量】口服：初始剂量为１００～２００ｍｇ／ｄ，分２～３次／ｄ服用。可缓慢增至治疗剂量１０００ｍｇ／ｄ，分２～３次服用，治疗血药浓度和治疗癫痫水平相似，均为４～１２μｇ／ｍＬ。维持或预防剂量：２００～６００ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．常见不良反应有恶心、呕吐、腹痛、腹泻、便秘、口干等消化系统的症状。

２．１０％～１５％患者发生过敏性皮疹，少数可发展为剥脱性皮炎和毒性表皮细胞坏死，可致死，应紧急处理。

３．约２０％患者发生肝功能异常，肝过敏反应多发生在治疗头１个月，可伴发热、皮疹、腹痛等。

４．６％～３１％患者发生低钠血症，老人较多，往往需停药。

５．偶见对血液系统的影响，如粒细胞缺乏和再生障碍性贫血，多见于治疗开始３～６个月，也可能发生较晚。

６．少有发生对心血管系统的影响，如心脏传导阻滞、窦性心动过缓、阿－斯综合征。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ、３００ｍｇ、４００ｍｇ、６００ｍｇ。

【注意事项】

１．青光眼、前列腺肥大、糖尿病、酒精依赖者慎用。

２．白细胞减少、血小板减少、肝功能异常者，心脏疾病患者及孕妇禁用。

３．老年人应慎用。

４．本品中毒早期典型症状发生于服药后数小时，如头晕、镇静、复视、共济失调。剂量较大时有眼球震颤和感知觉迟钝。

５．急性中毒可出现激惹性增高、木僵或昏迷，超量可致死。血浓度８０μｇ／ｍＬ，即可出现昏迷。中毒后主要解救措施是对症治疗、洗胃、利尿、腹膜或血液透析。

【药物相互作用】

１．避免与氯氮平联用，一是由于两者各自引起的血液系统不良反应都较其他大多数药物高得多；二是由于卡马西平降低氯氮平的血药浓度要比它降低传统抗抑郁药的血药浓度水平还多。

２．避免与传统抗精神药联用，本品可加强大多数传统抗抑郁药的代谢，因其对传统抗抑郁药代谢的诱导作用，使传统抗抑郁药的血药浓度降低，从而降低抗抑郁药的效价。

３．避免与钙通道阻断药联用，钙通道阻断药如地尔硫卓和维拉帕米可增加卡马西平的血药浓度。不同的钙通道阻断药与本品联用可能引起不同的神经毒性反应，而本品与任何钙通道阻断药联用都有潜在危险。乙酰唑胺、维拉帕米、红霉素等也可抑制本品代谢，引起血药浓度增高。

４．与拉莫三嗪联用可加速拉莫三嗪的代谢，有可能降低后者的疗效。

拉莫三嗪Ｌａｍｏｔｒｉｇｉｎｅ

其他名称：利必通。

【药代动力学】口服吸收完全，生物利用度为１００％。口服后约２．５ｈ血浆浓度达峰值。血浆蛋白总结合率约为５５％，ｔ１／２为２４～３５ｈ，平均稳态清除率为（３９±１４）ｍＬ／ｍｉｎ。主要经肝脏代谢，代谢为葡萄糖醛酸结合物，然后经肾脏排泄。

【作用与用途】本品为苯基三嗪类化合物，是一种新型的抗癫痫药。可抑制戊四氮和电刺激所致的惊厥，缩短病灶、皮质和海马区兴奋后的放电时间，对抗部分和全身性癫痫发作，其作用机制可能是通过抑制脑内兴奋性氨基酸谷氨酸和天冬氨酸的释放，产生抗癫痫作用。直接刺激γ－氨基丁酸－Ａ（ＧＡＢＡ－Ａ）受体，抑制ＧＡＢＡ代谢，减少神经元或胶质细胞对ＧＡＢＡ的再摄取。主要适用于治疗癫痫、双相情感障碍及其快速循环型，降低循环频率，改善心境和社会功能。

【用法与用量】口服：初始剂量为２５ｍｇ，１次／ｄ，连服２周，随后增至５０ｍｇ，１次／ｄ，连续２周，此后，每隔１～２周增加１次剂量（５０～１００ｍｇ），直至达到最佳疗效。最高剂量：４００～５００ｍｇ／ｄ，分２次服用。

【不良反应】

１．常见不良反应有恶心、头痛、视物模糊、眩晕、共济失调等。

２．偶见皮疹或过敏综合征，可表现为多种形式的全身症状，包括发热、淋巴结病、颜面水肿和血液及肝的异常。应立即停药。

３．曾有报道用药后出现罕见的、潜在威胁生命的皮疹，包括Ｓｔｅｖｅｎｓ－Ｊｏｈｎｓｏｎ综合征和中毒性表皮坏死松解症。尽管停药后大部分患者可以恢复，但一些患者经历了不可逆性瘢痕。曾出现与残废相关的罕见病例。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．药物过量会引起眼球震颤、共济失调、意识受损和昏迷等症状。一旦发生药物过量，患者应住院治疗，并给予适当的支持疗法，如需要立即进行洗胃。

２．妊娠早期妇女不宜用。

３．儿童不宜长期服用。

【药物相互作用】

１．一些诱导肝药酶代谢的抗癫痫药（如苯妥英、卡马西平、苯巴比妥和扑米酮）会增强拉莫三嗪的代谢，而需增加使用剂量。

２．与丙戊酸钠合用，二者竞争肝药酶，可降低拉莫三嗪的代谢。

３．与卡马西平合用，可出现中枢神经系统反应，包括头痛、恶心、视力模糊、头晕、复视和共济失调等。这些反应在减少卡马西平的剂量后通常都会消失。

托吡酯Ｔｏｐｉｒａｍａｔｅ

其他名称：ＴＰＭ，妥泰。

【药代动力学】口服可迅速、完全地被吸收，食物不影响药物吸收。口服后２～３ｈ达到平均血浆浓度峰值，有１３％～１７％的托吡酯与血浆蛋白结合。托吡酯血浆浓度的个体差异很小，平均ｔ１／２为２１ｈ，为线性药代动力学。在临床研究中发现，托吡酯的血药浓度与疗效或不良反应之间并无相关性。在肝脏代谢，原形托吡酯及其代谢产物主要经肾脏清除。伴有中度至重度肝损伤的患者，血浆清除率下降。儿童有较高的清除率及较短的ｔ１／２，因此，给予同剂量的托吡酯，儿童的血浆药物浓度要低于成人。

【作用与用途】本品是一种由氨基磺酸酯取代单糖的新型抗癫痫药，能增强脑内抑制性神经递质γ－氨基丁酸（ＧＡＢＡ）的活动，并能阻止谷氨酸对非氮甲基右旋天冬氨酸（ＮＭＤＡ）受体的作用。通过提高ＧＡＢＡ激活ＧＡＢＡ－Ａ受体的频率，从而加强ＧＡＢＡ诱导氯离子内流的能力，表明托吡酯可增强抑制性神经递质的作用。此作用不被苯二氮卓类拮抗剂氟马西尼阻断，托吡酯也不增加通道开放的持续时间，因此，托吡酯与苯巴比妥调节ＧＡＢＡ－Ａ受体的方式不同。此外，托吡酯可抑制一些碳酸酐酶同工酶（ＣＡ－２、ＣＡ－４）的作用，对神经元状态依赖性的钠通道起阻断作用。这一药理作用比已知的碳酸酐酶抑制剂乙酰唑胺作用弱，并且不是托吡酯抗癫痫作用的主要特性。可用于治疗癫痫、双相情感障碍快速循环型、分裂情感性精神障碍。

【用法与用量】口服：推荐初始剂量为２５～５０ｍｇ／ｄ，然后每周增加一次剂量（２５ｍｇ），直至症状控制为止。通常有效剂量为２００～３００ｍｇ／ｄ，分２次服用。２～１６岁儿童推荐初始剂量总量为１２．５～２５ｍｇ／ｄ，每周增加的剂量为５～９ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），分２次服用，剂量应维持在１００ｍｇ／ｄ，体重大于４３ｋｇ的儿童，有效剂量范围与成人相当。肾功能受损的患者通常服用成人剂量的一半。

【不良反应】

１．常见的不良反应有头痛、头晕、疲乏、复视、眼球震颤、嗜睡、失语、共济失调、感觉异常、情绪不稳定、恶心及厌食、体重减轻、精神运动迟缓、认知障碍等。

２．少见的不良反应有焦虑、失眠等。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．伴有肾结石病潜在因素的患者可能有增加肾石形成及出现有关体征和症状如肾绞痛和侧腹疼痛的危险，建议大量饮水以减少此风险。

２．肝功能受损的患者应慎用本品，因其对本品的清除力可能下降。肝受损患者服用本品后血浆浓度可能升高。体重下降时可考虑补充膳食或增加进食。

３．接受托吡酯治疗还可出现假性近视和继发性闭角型青光眼综合征，症状包括突发视力下降和（或）眼睛痛，症状一般在开始托吡酯治疗的１个月内产生，此时应立即停止给予托吡酯，并采取适当措施降低眼压。

４．有报道显示服用６～４０ｇ托吡酯后出现的症状有头痛、激动、嗜睡、乏力、代谢性酸中毒和低钾血症。预后较好。

５．服用过量的药物后应进行全身性支持疗法，并利用洗胃或活性炭将胃肠道中尚未吸收的药物清除，血液透析是清除体内托吡酯的一种有效方法。

【药物相互作用】

１．苯妥英钠和卡马西平可降低托吡酯的血浆浓度，在托吡酯治疗时加用或停用苯妥英钠或卡马西平可能需要调整托吡酯的剂量，应以临床疗效为依据进行调整。

２．服用地高辛治疗的患者加用或停用托吡酯时都应监测地高辛的血清浓度。

３．口服避孕药可能因同时服用托吡酯而降低疗效，故该两药同时服用时应注意月经变化。

４．本品与乙醇或其他中枢神经抑制剂同服的临床研究尚未进行，但是建议不要与乙醇或其他中枢神经抑制剂同用。

５．对接受二甲双胍治疗的患者，若增加或停止托吡酯治疗，则应密切注意糖尿病病情并进行常规血糖监测。

６．与其他易引起肾结石的药物联用时，可能会增加发生肾结石的风险，应予避免或慎用。

第四节 抗躁狂药和镇静催眠药

抗躁狂药（ａｎｘｉｏｌｙｔｉｃｓ）主要用于减轻焦虑、紧张、恐惧，稳定情绪，兼有镇静催眠作用。其应用范围广泛，种类较多，具有中枢或外周神经系统抑制作用的药物都曾列入此类，如苯二氮卓类（ｂｅｎｚｏｄｉａｚｅｐｉｎｅｓ，ＢＺ）、巴比妥类、β受体阻断药、抗组胺药、丁螺环酮，以及部分抗抑郁药和抗精神病药等。目前，巴比妥类、抗组胺药已很少用于抗焦虑、镇静、催眠。抗抑郁药和抗精神病药物也有抗焦虑、镇静催眠作用，归入相应章节论述。现应用最多的为苯二氮卓类、新型非苯二氮卓类、丁螺环酮、坦度螺酮等。苯二氮卓类除了抗焦虑作用外，常作为镇静、催眠药物使用，因此滥用现象比较严重。

一、苯二氮类药物

苯二氮卓类有种类繁多的衍生物，国内常用的只有１０余种（表４－３）。此类药物作用于γ－氨基丁酸、苯二氮卓受体和氯离子通道的复合物，通过增强γ－氨基丁酸的活性，进一步开放氯离子通道，氯离子大量进入细胞内，引起神经细胞超极化，从而起到中枢抑制作用。具体表现为四种药理作用：①抗焦虑作用，可以减轻或消除神经症患者的焦虑不安、紧张、恐惧情绪等；②镇静催眠作用，对睡眠的各期都有不同程度的影响；③抗惊厥作用，可以抑制脑部不同部位的癫痫病灶的放电不向脑的其他部位扩散；④骨骼肌松弛作用，系抑制脊髓和脊髓上的运动反射所致。

苯二氮卓类药物既是抗躁狂药也是镇静催眠药。临床上广泛用于治疗各类型神经症、各种失眠，以及各种躯体疾病伴随出现的焦虑、紧张、失眠、自主神经功能紊乱等症状，也可用于各类伴焦虑、紧张、恐惧、失眠的精神病，以及激越型抑郁、轻型抑郁的辅助治疗，还可用于癫痫治疗和急性酒精戒断症状的替代治疗。

凡有严重心血管疾病、肾病、药物过敏、药物依赖、青光眼、重症肌无力的患者，使用乙醇及中枢抑制剂时，及妊娠头３个月应禁用。老年人、儿童、分娩前及分娩中妇女慎用。常用的苯二氮卓类药物见表４－３。
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（一）药物的选择

选择药物时，既要熟悉不同药物的特性，又要结合患者的具体情况。如患者有持续性焦虑和躯体症状，应以半衰期长的药物为宜，如地西泮、氯氮卓。如患者焦虑呈波动形式，应选择半衰期短的药物，如奥沙西泮、劳拉西泮等。阿普唑仑具有抗抑郁作用，伴抑郁的患者可选用此药。对睡眠障碍常用氟西泮、硝西泮、艾司唑仑、氯硝西泮、咪达唑仑等。氯硝西泮对癫痫有较好的效果。戒酒时，地西泮替代最好。缓解肌肉紧张可用劳拉西泮、地西泮、硝西泮。有肝脏疾病的患者可选劳拉西泮、奥沙西泮，因二者不经过肝脏代谢。

（二）不良反应

苯二氮卓类的不良反应较少，一般能很好地耐受，偶有严重并发症。最常见的不良反应为嗜睡、过度镇静、智力活动受影响、记忆力受损、运动的协调性减低等。上述不良反应常见于老年或有肝脏疾病者。血液、肝肾方面的不良反应较少见。偶见兴奋、梦魇、谵妄、意识模糊、抑郁、攻击、敌视行为等。妊娠头３个月服用时，有引起新生儿唇裂、腭裂的报道。

苯二氮卓类的毒性作用很小。以自杀目的服入过量药物者，如果同时服用其他抗抑郁药物或乙醇易导致死亡。单独服药过量者常进入睡眠，可被唤醒，血压略下降，在２４～４８ｈ后醒来。处理主要是洗胃、输液等综合措施。血液透析往往无效。

（三）耐受与依赖

苯二氮卓类可产生耐受性，应用数周后需调整剂量才能取得更好疗效；长期应用后可产生依赖性，包括躯体依赖和精神依赖，与乙醇和巴比妥可发生交叉依赖。躯体依赖症状多发生在持续用药３个月以上者。突然中断药物，将引起戒断症状。戒断症状多为焦虑、激动、易激惹、失眠、震颤、头痛、眩晕、多汗、烦躁不安、耳鸣、人格解体及胃肠症状（恶心、呕吐、厌食、腹泻、便秘）。严重者可出现惊厥，此现象罕见但可导致死亡。因此，苯二氮卓类在临床上要避免长期应用。停药宜逐步缓慢进行。

（四）常用的苯二氮类药物

地西泮Ｄｉａｚｅｐａｍ

其他名称：安定。

【药代动力学】口服吸收快，约１ｈ达血药峰浓度。肌内注射后吸收不规则而慢。静脉注射迅速进入中枢而生效，但快速再分布，故而持续时间短。血浆蛋白结合率为９７％～９９％。４～１０ｈ达稳态血药浓度，ｔ１／２为２０～７０ｈ，其代谢产物去甲地西泮的ｔ１／２可达３０～１００ｈ。经肝脏代谢为去甲地西泮，代谢产物仍有生物活性，故连续应用可蓄积。可透过胎盘屏障进入胎儿体内。主要自肾脏排出，亦可从乳汁排泄。

【作用与用途】本品为长效苯二氮卓类药。具有抗焦虑、镇静、催眠、抗惊厥、抗癫痫及中枢性肌肉松弛作用。可能与其选择性地作用于大脑边缘系统，与中枢苯二氯卓受体结合而促进ＧＡＢＡ的释放或促进突触传递功能有关。较大剂量时可诱导催眠，与巴比妥类催眠药比较，它具有治疗指数高、对呼吸影响小、对快波睡眠（ＲＥＭ）几乎无影响、对肝药酶无影响、大剂量时亦不引起麻醉等特点，是目前临床上最常用的抗焦虑、催眠药。主要用于焦虑症、失眠、癫痫及各种原因引起的惊厥等。

【用法与用量】

１．口服①抗焦虑：每次２．５～１０ｍｇ，３次／ｄ。②催眠：每次５～１０ｍｇ，睡前服用。③抗惊厥：成人每次２．５～１０ｍｇ，２～４次／ｄ；儿童每次０．１ｍｇ／ｋｇ，３次／ｄ。

２．肌内或静脉注射每次１０～２０ｍｇ，必要时，４ｈ再重复１次。静脉注射宜缓慢。

【不良反应】

１．常见不良反应有嗜睡、头昏、乏力等，大剂量可有共济失调、震颤。老年患者更易出现以上反应。

２．偶见低血压、呼吸抑制、视力模糊、皮疹、尿潴留、忧郁、精神紊乱、白细胞减少。

３．个别患者出现兴奋、话多、睡眠障碍，甚至出现幻觉。停药后上述症状可很快消失。

４．长期使用可产生依赖性与成瘾性，突然停药可能出现戒断症状。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ、５ｍｇ。注射液：１０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．新生儿、哺乳期妇女、孕妇（尤其妊娠头３个月及分娩前３个月）忌用。

２．青光眼、重症肌无力等患者慎用。

３．对苯二氮卓类药过敏者禁用。

４．粒细胞减少、肝肾功能不全者慎用。

５．癫痫患者突然停药可引起癫痫持续状态。

６．老年人剂量减半，注射宜缓慢，以防造成心血管抑制与呼吸抑制。

７．避免长期大量使用成瘾。长期使用者停药应逐渐减量，不宜骤停。

８．饮酒能增强本品作用，治疗期间应避免饮酒或饮用含乙醇的饮料。

【药物相互作用】

１．与中枢抑制药合用可增加呼吸抑制作用。

２．与乙醇、全麻药、可乐定、镇痛药、吩噻嗪类、单胺氧化酶抑制药和三环类抗抑郁药合用时，可相互增效，应调整用量。

３．与易成瘾的药物和其他可能成瘾的药物合用时，成瘾的危险性增加。

４．与抗高血压药或利尿降压药合用，可使降压作用增强。

５．与西咪替丁、普萘洛尔合用可抑制本品的肝脏代谢，使清除减慢，血药浓度升高。

６．苯妥英钠与本品合用可减慢苯妥英钠的代谢，而利福平又可增加本品的排泄。

７．与异烟肼合用时可以抑制本品的消除，使血药浓度增高。

８．与左旋多巴合用可降低后者的疗效。

９．与地高辛合用可增加地高辛血药浓度而致中毒。

１０．本品可增加筒箭毒、戈拉碘铵的作用，但可减弱琥珀胆碱的肌肉松弛作用。

硝西泮Ｎｉｔｒａｚｅｐａｍ

其他名称：硝基安定。

【药代动力学】口服快速吸收，生物利用度为７８％，口服后２ｈ血药浓度达峰值，２～３ｄ血药浓度达稳态，血浆蛋白结合率高达８５％，ｔ１／２为８～３６ｈ。在肝脏代谢，大部分以代谢产物随尿排出，２０％随粪便排出。本品可通过胎盘屏障。

【作用与用途】本品为苯二氮卓类抗躁狂药，作用机制与其选择性作用于大脑边缘系统，与中枢苯二氮卓受体结合而促进ＧＡＢＡ的释放，促进突触传导功能有关，具有安定、镇静及显著催眠作用。本品还具有肌肉松弛作用和抗惊厥作用。主要用于治疗失眠，也可与抗惊厥、抗癫痫药合用治疗癫痫。

【用法与用量】口服：①治疗失眠，５～１０ｍｇ，睡前服用。②抗癫痫，一次５～１０ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】

１．常见嗜睡，可见无力、头痛、晕眩、恶心、便秘等。

２．偶见皮疹、肝损害、骨髓抑制。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．白细胞减少者、重症肌无力者、对本品过敏者禁用。

２．长期使用可产生耐受性和依赖性。

３．肝肾功能不全者慎用。应定期检查肝功能与白细胞计数。

４．用药期间不宜驾驶车辆、操作机械或高空作业。

５．长期用药后骤停可能引起惊厥等撤药反应。

６．服药期间勿饮酒。

７．儿童、孕妇及哺乳期妇女慎用。

８．老年患者用药偶可引起精神错乱，应慎用。

【药物相互作用】

１．与易成瘾的药物和其他可能成瘾的药物合用时，成瘾的危险性增加。

２．与乙醇、全麻药、可乐定、镇痛药、单胺氧化酶抑制药和三环类抗抑郁药合用时，可相互增效。

３．与抗酸药合用可延迟本品的吸收。

４．与抗高血压药或利尿降压药合用可使降压作用增强。

５．与钙通道阻断药合用可使低血压加重。

６．与西咪替丁合用可以抑制本品的肝脏代谢，从而使清除减慢，血药浓度升高。

７．与普萘洛尔合用可导致癫痫发作的类型和（或）频率改变，应及时调整剂量。

８．与卡马西平合用时，由于肝体酶的诱导可使两者的血药浓度下降，ｔ１／２缩短。

９．与左旋多巴合用可降低后者的疗效。

１０．与酮康唑、伊曲康唑合用可提高本品疗效并增加其毒性。

氯硝西泮Ｃｌｏｎａｚｅｐａｍ

其他名称：氯硝安定，利福全。

【药代动力学】口服吸收快而完全，吸收率为８１．２％～９８．１％。由于脂溶性高，分布快速，口服后３０～６０ｍｉｎ发生作用，１～２ｈ达血药浓度峰值，作用可持续６～８ｈ。血浆蛋白结合率为４７％～８０％，ｔ１／２为２２～３８ｈ。在肝脏代谢，经肾脏排泄，２４ｈ内仅小于０．５％以原形随尿排出。

【作用与用途】本品为长效苯二氮卓类抗躁狂药。具有抗焦虑、镇静、催眠、抗惊厥、抗癫痫及中枢性肌肉松弛作用。其作用类似于地西泮及硝西泮，但抗惊厥作用比前二者强５倍，且作用迅速。本品的作用机制复杂，可能由于加强突触前抑制而起抗惊厥作用，阻止皮质、丘脑和边缘系统的致痫灶发作活动的传布，但不能消除病灶的异常放电。可用于各型癫痫和睡眠障碍，对舞蹈症亦有效。对药物引起的多动症、慢性多发性抽搐、僵人综合征、各类神经痛也有一定疗效。

【用法与用量】

１．口服①成人初始剂量为０．７５～１ｍｇ／ｄ，分２～３次服用，以后逐渐增加；维持剂量为４～８ｍｇ／ｄ，分２～３次服用。治疗失眠：睡前服１～４ｍｇ。②小儿用量为开始每日１０～２０μｇ／ｋｇ，分２～３次服用，以后逐渐递增；维持剂量为每日１００～２００μｇ／ｋｇ，分２～３次服用。

２．肌内注射每次１～２ｍｇ，１～２次／ｄ。癫痫持续状态未能控制者，２０ｍｉｎ后可重复原剂量１次，兴奋躁动者可适当加大剂量。需要时可静脉滴注。

３．静脉注射成人每次１～４ｍｇ。小儿每次０．０２～０．０６ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】

１．常见嗜睡、共济失调、头昏、乏力、眩晕、言语不清、神经过敏等。

２．较少见焦虑、抑郁、易激惹、注意力不集中、幻觉、行为紊乱等精神症状。

３．少数患者有流涎、支气管分泌物增多及消化道反应。

４．罕见皮疹、复视、咽痛、发热。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ、２ｍｇ。注射液：１ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．用药剂量须逐渐递增至最大耐受量。停药时亦须递减，突然停药可引起癫痫持续状态。

２．长期（１～６月）服用可产生耐受性。

３．静脉注射时，其呼吸、心脏抑制作用较地西泮为强，需注意。

４．肝肾功能不全者慎用。

５．青光眼患者禁用。

６．发生行为紊乱时常需减量或停药。

【药物相互作用】与苯巴比妥类或扑米酮合用可增加嗜睡的不良反应，因此合并用药时开始宜用小剂量。

劳拉西泮Ｌｏｒａｚｅｐａｍ

其他名称：氯羟安定，罗拉。

【药代动力学】口服吸收迅速，２ｈ达血药浓度峰值。血浆蛋白结合率高达９０％，ｔ１／２为１１～１６ｈ。其代谢产物为去羟基及喹啉衍生物，与葡萄糖醛酸结合，主要经肾脏排泄。肾病不影响本品的清除率。

【作用与用途】本品为苯二氮卓类抗躁狂药，药理作用来自大脑边缘系统，它的效力优于其他苯二氮卓类化合物，应用一般剂量时，皮质的抑郁或抗交感神经的作用很少或没有。除有较强的抗焦虑作用外，尚有镇静、催眠、抗惊厥和中枢性肌肉松弛作用。主要用于治疗焦虑、失眠、癫痫。

【用法与用量】口服：①抗焦虑，常用剂量为每次０．５～２ｍｇ，１～３次／ｄ。②治疗失眠，每次１～３ｍｇ，睡前服用。

【不良反应】

１．常见疲劳、嗜睡、眩晕、运动失调、肌力减弱等，常与药物剂量相关。

２．偶有轻度呼吸抑制作用。

３．不安、激动、精神错乱、视力模糊亦有报道。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ、２ｍｇ。

【注意事项】

１．肺部疾病患者不宜使用。

２．妊娠头３个月禁用。

３．老年人、儿童、青光眼患者慎用。

４．长期使用易产生依赖或成瘾，长期用药宜递减停药。

５．服药期间不宜驾车和操作机械。

【药物相互作用】与乙醇及其他中枢镇静或催眠药合用可增强本品作用。

奥沙西泮Ｏｘａｚｅｐａｍ

其他名称：去甲羟安定，氯羟氧二氮卓。

【药代动力学】口服吸收慢，４５～９０ｍｉｎ生效，２～４ｈ血药浓度达峰值，数日后血药浓度达稳态，血浆蛋白结合率为８６％～８９％，ｔ１／２为５～１２ｈ。分布于各脏器，其中在肝、肾的分布占总量半数以上。本品以与葡萄糖醛酸结合形式从尿排出，粪便有原形排泄。体内蓄积量极小。

【作用与用途】本品为地西泮的主要代谢产物。药理作用与地西泮相似，具有显著的抗焦虑作用，并有较好的松弛肌肉和抗抽搐作用，镇静催眠作用较弱。对焦虑、紧张、失眠、部分神经症及躯体疾病均有效。对控制癫痫大、小发作也有一定作用。用于神经症、失眠及癫痫的辅助治疗。适用于老年人或肾功能不全者。

【用法与用量】口服：①抗焦虑，每次１５～３０ｍｇ，３～４次／ｄ。②镇静、急性酒精戒断症状，每次１５～３０ｍｇ，３～４次／ｄ。③治疗失眠，每次１５～３０ｍｇ，睡前服用。

【不良反应】

１．常见的有嗜睡、头昏、乏力等，大剂量应用时可出现共济失调、震颤。

２．罕见皮疹、白细胞减少。

３．个别患者发生兴奋、多语、睡眠障碍甚至幻觉。停药后，上述症状很快消失。

【制剂与规格】片剂：１５ｍｇ、３０ｍｇ。

【注意事项】

１．对其他苯二氮卓类药物过敏者，可能对本品过敏，禁用。

２．本品可以通过胎盘及分泌入乳汁，孕妇及哺乳妇女禁用。

３．幼儿、老年人中枢神经系统对本品异常敏感，慎用。

４．肝肾功能不全者和青光眼者慎用。

５．癫痫患者突然停药可引起癫痫持续状态。

６．避免长期大量使用而成瘾，如需长期使用，停药时应逐渐减量，不宜骤停。

７．用药期间或服药后不能驾驶车辆及操作机械。

【药物相互作用】同艾司唑仑。

艾司唑仑Ｅｓｔａｚｏｌａｍ

其他名称：舒乐安定，三唑氯安定，三唑氮卓，忧虑定。

【药代动力学】口服吸收较快，口服后１～３ｈ血药浓度达峰值，２～３ｄ血药浓度达稳态。血浆蛋白结合率约为９３％，ｔ１／２为１０～２４ｈ。在肝脏代谢，经肾脏排泄，但排泄较慢。

【作用与用途】

１．抗焦虑、镇静、催眠作用作用于苯二氮卓受体，加强中枢神经内ＧＡＢＡ受体作用，影响边缘系统功能而抗焦虑。可明显缩短或取消ＮＲＥＭ睡眠第四期，阻断对网状结构的激活，有镇静、催眠作用。

２．抗惊厥作用能抑制中枢内癫痫病灶异常放电的扩散，但不能阻止其异常放电。

３．骨骼肌松弛作用小剂量可抑制或减少网状结构对脊髓运动神经元的易化作用、较大剂量可促进脊髓中的突触前抑制，抑制多突触反射。

适应于焦虑、失眠、紧张、恐惧，以及癫痫大、小发作。

【用法与用量】口服：①抗焦虑，每次１～２ｍｇ，３次／ｄ。②催眠，１～２ｍｇ，睡前服。③抗癫痫、抗惊厥，每次２～４ｍｇ，３次／ｄ。④麻醉前给药，每次２～４ｍｇ，术前１ｈ服。

【不良反应】不良反应较轻，偶有疲劳、乏力、嗜睡、头昏等反应，１～２ｈ后可自行消失。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ。

【注意事项】

１．用药期间不宜饮酒。

２．对其他苯二氮卓药物过敏者，可能对本品过敏。

３．肝肾功能损害者能延长本品的ｔ１／２。

４．癫痫患者突然停药可导致发作。

５．严重的精神抑郁可使病情加重，甚至产生自杀倾向，应采取预防措施。

６．避免长期大量使用而成瘾，长期使用者停药前应逐渐减量，不宜骤停。

７．出现呼吸抑制或低血压常提示超量。

８．对本类药耐受量小的患者初用量宜小，逐渐增加剂量。

【药物相互作用】

１．与中枢抑制药合用可增加呼吸抑制作用。

２．与易成瘾和其他可能成瘾的药物合用时，成瘾的危险性增加。

３．与乙醇、全麻药、可乐定、镇痛药、吩噻嗪类、单胺氧化酶Ａ抑制药和三环类抗抑郁药合用时，可彼此增效，应调整用量。

４．与抗高血压药或利尿降压药合用可使降压作用增强。

５．与西咪替丁、普萘洛尔合用本品清除减慢，ｔ１／２延长。

６．与扑米酮合用由于减慢后者代谢，需调整扑米酮的用量。

７．与左旋多巴合用可降低后者的疗效。

８．与利福平合用能增加本品的消除，使血药浓度降低。

９．异烟肼抑制本品的消除，致血药浓度增高。

１０．与地高辛合用可增加地高辛血药浓度而致中毒。

阿普唑仑Ａｌｐｒａｚｏｌａｍ

其他名称：佳静安定，佳乐定。

【药代动力学】口服吸收迅速而完全，口服后１～２ｈ血药浓度达峰值。血浆蛋白结合率高，ｔ１／２为１２～１５ｈ。在苯二氮卓类药中作用持续时间属短至中等。２～３ｄ血药浓度达稳态。在体内蓄积量极少，停药后清除快。经肝脏代谢，自肾脏排泄，８０％从尿中排泄。能通过胎盘屏障，乳汁中有药物排出。

【作用与用途】本品有与地西泮相似的药理作用，具有抗焦虑、镇静、催眠、抗惊厥、抗癫痫及中枢性肌肉松弛等作用。抗焦虑作用比地西泮强１０倍，其作用机制可能与脑内β受体有关。适用于焦虑、紧张、恐惧、抑郁、失眠及癫痫的治疗。

【用法与用量】口服：①抗焦虑，开始每次０．４ｍｇ，３次／ｄ，用量按需递增。最大限量可达４ｍｇ／ｄ。②镇静、催眠，０．４～０．８ｍｇ，睡前服。③抗恐惧，０．４ｍｇ，３次／ｄ，需要时逐渐增加剂量。

【不良反应】

１．主要有嗜睡、疲乏、头晕、头痛、心悸、腹泻、口干、皮疹及体重改变等。

２．较少见的不良反应有精神混乱、情绪抑郁、头痛、恶心、呕吐、排尿障碍等。

３．偶见共济失调、厌食、言语不清、骨骼肌无力、性欲改变、月经不调及尿潴留等。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｍｇ、０．４ｍｇ、０．５ｍｇ。

【注意事项】

１．老年、体弱、幼儿、肝病和低蛋白血症患者，对本类药的中枢性抑制较敏感。注射用药时容易引起呼吸抑制、低血压、肌无力、心动过缓或心脏停搏。

２．高龄、衰老、危重、肺功能不全及心血管功能不稳定等患者，静脉注射过快或与中枢抑制药合用时，呼吸抑制、低血压、肌无力、心动过缓或心脏停搏发生率更高，情况更严重。

３．超量使用可有持续的精神紊乱、嗜睡深沉、震颤、持续的说话不清、站立不稳、心动过缓、呼吸短促或困难、严重的肌无力。

４．长期用药可形成依赖，应避免长期使用。突然停药后要注意可能发生撤药症状。

５．本品可用于在治疗中的开角型青光眼患者，但禁用于闭角型青光眼患者。

６．服药后不能驾驶车辆及操作机械。

７．本品能损害胎儿，孕妇及哺乳期妇女禁服。

【药物相互作用】

１．与易成瘾的和其他可能成瘾的药物合用时，成瘾的危险性增加。

２．与乙醇、全麻药、可乐定、镇痛药、单胺氧化酶Ａ抑制药和三环类抗抑郁药合用时，可彼此相互增效。阿片类镇痛药的用量至少应先减至原来的１／３，而后按需逐渐增加。

３．与抗高血压药或与利尿降压药合用于全麻时，可使后者的降压效果增加。

４．与钙拮抗药合用时，可能使低血压加重。

５．与西咪替丁合用时本品的清除减慢，血浆半衰期延长，血药浓度升高。

６．与卡马西平合用时，由于卡马西平的肝药酶诱导作用，卡马西平和（或）本品的血药浓度下降，ｔ１／２缩短。

７．与扑米酮合用，由于药物代谢的改变，可能引起癫痫发作类型改变，需调整扑米酮的用量。

８．与左旋多巴合用可降低后者的疗效。

三唑仑Ｔｒｉａｚｏｌａｍ

其他名称：三唑苯二氮卓。

【药代动力学】口服吸收快而完全。口服１５～３０ｍｉｎ生效，２ｈ血药浓度达峰值。血浆蛋白结合率约为９０％，ｔ１／２为１．５～５．５ｈ。大部分在肝脏代谢，代谢产物经肾排泄，仅８％经粪便排泄。多次服用很少体内蓄积。可通过胎盘屏障，乳汁中有药物排出。

【作用与用途】本品药理作用与地西泮相似，有显著的镇静、催眠作用。与地西泮相比，其催眠作用强４５倍，肌肉松弛作用强３０倍，镇静作用强１０倍。适用于各种失眠，尤其入睡困难者，也可缓解紧张、焦虑。

【用法与用量】口服：催眠，０．２５～０．５ｍｇ，睡前服用。

【不良反应】

１．常见头晕、头痛、倦睡。

２．较少见恶心、呕吐、头昏眼花、语言模糊、动作失调。

３．少数病例可发生昏倒、幻觉。

４．本品所致的记忆缺失较其他苯二氮卓类药物更易发生。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｍｇ。

【注意事项】

１．对其他苯二氮卓药物过敏者，可能对本品过敏，禁用。

２．重症肌无力、急性闭角型青光眼患者禁用。

３．严重慢性阻塞性肺疾病患者禁用。

４．中枢神经系统处于抑制状态的急性酒精中毒者慎用。

５．肝肾功能不全、呼吸功能不全者及急性脑血管病患者慎用。

６．避免长期大量使用而成瘾，如需长期使用，停药时应逐渐减量，不宜骤停。

７．儿童、孕妇及哺乳妇女慎用。

【药物相互作用】

１．与中枢抑制药合用可增加呼吸抑制作用和本品的作用。

２．与易导致成瘾的药物和其他可能导致成瘾的药物合用时，成瘾的危险性增加。

二、新型非苯二氮类药物

扎来普隆Ｚａｌｅｐｌｏｎ

其他名称：曲宁，恩诺欣。

【药代动力学】口服吸收快且完全，１ｈ血药浓度达峰值，生物利用度约为３０％，存在明显的首关效应，ｔ１／２为１ｈ，每日１次给药无药物积累。在尿中仅有剂量的１％是原药，主要在肝脏代谢，在尿中清除，所有代谢产物均无药理活性。高脂肪和难消化的食物可延长本品的吸收，延迟约２ｈ，但对ｔ１／２无影响。老年人的药代动力学与年轻人无差别。肝功能不全时口服清除率减少７０％～８７％，因此，肝功能不全患者要适当减量。肾轻度损伤不需调整剂量。

【作用与用途】本品可选择性结合于脑内ＧＡＢＡＡ受体复合物α－亚单位ω－１受体。由于其吸收快，且与受体解离速率快，ｔ１／２短，因此既可很快发挥镇静安眠作用，也无传统安眠药的宿醉作用，对精神运动功能和记忆功能影响较小。可用于失眠的短期治疗，缩短入睡时间。

【用法与用量】口服：成人，一次５～１０ｍｇ，睡前服用或入睡困难时服用。老年人、糖尿病患者、肝功能不全的患者推荐量为一次５ｍｇ，每晚只服１次，持续用药时间限制在７～１０ｄ。

【不良反应】

１．可出现轻度的头痛、眩晕、口干、出汗、厌食、腹痛、恶心、呕吐、乏力、记忆困难。

２．少见情绪低落、震颤、站立不稳、复视、精神错乱等。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．对呼吸困难、重症肌无力、阻塞性睡眠呼吸暂停、抑郁症患者禁用。

２．孕妇和哺乳期妇女禁用。

３．１８岁以下患者禁用。

唑吡坦Ｚｏｌｐｉｄｅｍ

其他名称：思诺思。

【药代动力学】口服吸收快且完全，ｔｍａｘ为０．５～３ｈ，口服生物利用度为７０％，血浆蛋白结合率为９２％。若与食物同服可降低药物峰浓度，不利于入睡。ｔ１／２为２．４ｈ，肝硬化患者ｔ１／２可延长至９．４ｈ。由肝脏代谢，６０％由尿排泄，４０％由粪便排出。该药无肝药酶诱导作用。

【作用与用途】本品作用于脑内ＧＡＢＡＡ受体复合物α－亚单位ω－１受体，故只有安眠作用，缩短入睡时间，不影响快速眼动（ＲＥＭ）睡眠的总时间，改善睡眠质量。几乎不改变睡眠结构，仅增加慢波睡眠２期时间。约５２％的患者用药后１５ｍｉｎ内入睡，４３％的患者用药后１５～３０ｍｉｎ内入睡。由于ｔ１／２仅２．５ｈ，故次日不思睡。对短期失眠和长期失眠、精神病性失眠均有较好的治疗作用。

【用法与用量】成人口服一次１０ｍｇ，必须在临睡前服用或入睡困难时服用，必要时可增至１５～２０ｍｇ。６５岁以上的老年人或有肝功能不全的患者一次５ｍｇ，睡前服用。用药最长不超过４周。对偶发性失眠治疗时间应限制在２～５ｄ内，对一次短暂性失眠（如严重的生活事件所致）治疗时间不超过２～３周。

【不良反应】

１．可出现乏力、思睡、抑郁、眩晕、头痛、恶心、呕吐、腹泻。

２．少见步态不稳、震颤。也可出现下半夜噩梦、烦躁。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．对呼吸功能不全者慎用。

２．重症肌无力、阻塞性睡眠呼吸暂停综合征患者禁用。

３．孕妇、哺乳期妇女、１５岁以下的儿童不宜使用。

４．长期服用或超量使用本品的患者，停药时可逐渐减量，以避免因突然停药导致的反跳性失眠。

佐匹克隆Ｚｏｐｉｃｌｏｎｅ

其他名称：唑吡酮，吡嗪哌酯，忆梦返，三辰。

【药代动力学】口服吸收快且完全，ｔｍａｘ为０．５～１ｈ，生物利用度为８０％，血浆蛋白结合率为４５％，连续多次服药无蓄积性。ｔ１／２为３．５～６ｈ。本品及其代谢产物可通过胎盘屏障及分泌入乳汁、唾液。主要通过肝脏代谢，１１％经侧链氧化成活性较弱的佐匹克隆Ｎ－氧化物，１５％代谢成无活性的Ｎ－去甲基佐匹克隆，均经肾排出。５０％经酯键水解产生无活性的代谢物，经肺以二氧化碳形式排出。４％～５％以原形从尿中排出。肾功能不全的患者不受影响，而肝硬化患者和老年人的排出时间延长。该药对药酶无影响。

【作用与用途】本品作用于ＧＡＢＡ受体，通过活化ＧＡＢＡ受体而增强ＧＡＢＡ的神经抑制作用。对失眠者和正常人均有明显的镇静催眠作用，可缩短入睡时间，提高睡眠质量，对次日的记忆功能几无影响。适用于各种失眠。

【用法与用量】口服：成人一次７．５～１５ｍｇ，睡前服用，年老体弱者可减半量。

【不良反应】

１．可出现次日晨间嗜睡、口干、口苦、乏力。

２．有的病例出现眩晕、头昏、恶心、胃痛、易怒、精神错乱等。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、７．５ｍｇ。

【注意事项】

１．长期用药可能会出现依赖性。

２．突然停药会出现戒断现象。

３．肌无力患者、呼吸功能不全者及肝肾功能不全者禁用。

４．机械操作者、驾驶员及高空作业者禁用。

５．孕妇、哺乳期妇女及１５岁以下患者不宜使用。

氯美扎酮Ｃｈｌｏｒｍｅｚａｎｏｎｅ

其他名称：氯甲噻酮，氯苯甲酮，芬那露。

【药代动力学】口服吸收快，１５～３０ｍｉｎ显效，１～２ｈ血药浓度达峰值。ｔ１／２约为２９ｈ。经肝脏代谢，主要代谢产物为４－氯马尿酸，肾排泄率为４０％。

【作用与用途】本品为髓内多突触反射抑制剂，具有弱安定及肌肉松弛作用。可用于：①治疗精神紧张、恐惧、焦虑、激动，以及某些疾病引起的烦躁、失眠等。②配合镇痛药治疗背酸、偏头痛、四肢酸痛等。

【用法与用量】口服：成人每次０．２ｇ，３次／ｄ；儿童用量酌减。

【不良反应】

１．有嗜睡、潮红、药疹、厌食、抑郁等。

２．罕见多形红斑，偶见黄疸。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ。

【注意事项】不宜与氯丙嗪类、ＭＡＯＩｓ等合用。

咪达唑仑Ｍｉｄａｚｏｌａｍ

其他名称：多美康，力月西。

【药代动力学】口服吸收迅速完全，ｔｍａｘ为３０ｍｉｎ，ｔ１／２为１．５～２．５ｈ，生物利用度在９０％以上，血浆蛋白结合率为９６％。主要在肝脏代谢，代谢物为α－羟基咪达唑仑。与葡萄糖醛酸结合后失活，经肾脏排出。

【作用与用途】本品具有抗焦虑、镇静、安眠、肌肉松弛、抗惊厥作用。药理作用特点为：作用快、代谢灭活快、持续时间短。用于治疗各种失眠症、睡眠节律障碍。注射剂用于内镜检查及术前给药。

【用法与用量】口服：①用于催眠，成人睡前服用７．５～１５ｍｇ。②麻醉诱导，术前３０ｍｉｎ，７．５～１５ｍｇ。

【不良反应】

１．可能出现头晕、乏力。

２．偶见血压下降或腹胀、恶心、呕吐及咳嗽。

３．偶见过敏性皮疹、短暂遗忘现象。

【制剂与规格】片剂：７．５ｍｇ、１５ｍｇ。

【注意事项】

１．长期服用可产生依赖性。

２．严重呼吸功能不全者慎用。

３．孕妇忌用。

坦度螺酮Ｔａｎｄｏｓｐｉｒｏｎｅ

其他名称：希德，律康。

【药代动力学】口服吸收迅速，基本不受进食影响。口服后０．８～１．４ｈ后血药浓度达峰值，ｔ１／２为１．２～１．４ｈ。吸收入血后迅速分布在组织中，以肝脏和肾脏中分布浓度较高，在脑中也有分布。主要代谢途径为丁烯链的开裂和嘧啶环的羟基化。７０％从尿中排泄，２１％从粪中排泄。

【作用与用途】本品选择性地激动海马旁回突触后膜５－ＨＴ１Ａ受体，抑制５－ＨＴ能神经活动而有效地抗焦虑；同时可使５－ＨＴ与突触后膜５－ＨＴ１Ａ、５－ＨＴ２Ａ受体的结合恢复平衡状态以持久抗焦虑。主要适用于广泛性焦虑症，对惊恐发作有一定疗效，还可用于伴有焦虑症状的强迫症，轻度抑郁症状及躯体疾病伴发的焦虑状态。

【用法与用量】口服：成人每次５～１０ｍｇ，３次／ｄ，一般不超过６０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．常见的有嗜睡、步态蹒跚、恶心、倦怠感、情绪不佳、食欲下降等。

２．少见肝功能异常、黄疸、过敏反应等。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．器质性脑病、中度或严重呼吸功能衰竭患者，心、肝、肾功能障碍患者禁用。

２．老年人慎用。

３．由苯二氮卓类换用本品需缓慢减量。

【药物相互作用】

１．与丁酰苯类药物合用有可能增强其锥体外系症状。

２．与钙拮抗药合用有可能增强其降压作用。

丁螺环酮Ｂｕｓｐｉｒｏｎｅ

其他名称：布斯哌隆，布斯帕，一舒，奇比特。

【药代动力学】口服易吸收，ｔｍａｘ为０．５～１ｈ，ｔ１／２为２～１１ｈ。血浆蛋白结合率为９５％。广泛分布于体内。大部分经肝脏代谢，主要代谢产物为５－羟基丁螺环酮和１－（２－嘧啶基）哌嗪，后者有部分活性。６０％由尿排出，４０％由粪便排泄。血液透析不能清除本品。

【作用与用途】本品是非苯二氮卓类新型抗躁狂药物，是作用于海马的５－ＨＴ１Ａ受体的部分激动剂，也可减低５－ＨＴ２Ａ受体敏感性，使５－ＨＴ受体功能下调产生抗焦虑作用。也作用于ＤＡ受体，阻断突触前膜ＤＡ受体，对突触后膜ＤＡ受体作用尚无定论。有人认为它既是ＤＡ受体激动剂，又是阻断药，作用较弱。此外还可降低体内５－ＨＴ２受体敏感性，故也有抗抑郁作用。对中枢肾上腺素受体、毒蕈碱受体、组胺受体、阿片受体和苯二氮卓受体均无明显作用。通常剂量下没有明显的镇静、催眠、肌肉松弛作用。主要适用于广泛性焦虑症，对惊恐发作有一定疗效，还可用于伴有焦虑症状的强迫症。

【用法与用量】口服：开始一次５ｍｇ，２～３次／ｄ。第２周可增加至一次１０ｍｇ，２～３次／ｄ。常用治疗剂量：１５～４５ｍｇ／ｄ，分３次／ｄ服用。

【不良反应】不良反应较少。

１．可见头晕、头痛、恶心、呕吐、口干、便秘、失眠、胃肠功能紊乱等。

２．偶有心电图Ｔ波轻度改变及肝功能异常。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．严重心、肝、肾功能不全者，青光眼及重症肌无力患者禁用。

２．孕妇、儿童慎用，老年人应减小剂量。

３．用药期间应定期检查肝功能与白细胞计数。

４．服药期间勿饮酒。

【药物相互作用】不宜与乙醇、中枢神经系统抑制药、降压药、降糖药、抗凝药、避孕药、单胺氧化酶抑制药合用。

（李幼辉）


第五章 心血管系统药物


第一节 β受体阻断药

β受体阻断药的心血管作用是阻断β受体，减慢动作电位上升速率，抑制４相自动除极速度，抑制心肌细胞自律性，减慢激动的传导，缩短动作电位时程和相对延长有效不应期。能治疗交感神经兴奋性过高所致的自律性增高，尤其对运动和情绪激动、甲状腺功能亢进、β受体反应亢进症和嗜铬细胞瘤等引起的窦性心动过速有效；对折返激动所致的室性和室上性心律失常，可减慢房室传导速度和心率并阻断旁路传导；也可用于洋地黄中毒引起的房性、交界性与室性心动过速，室性期前收缩及长ＱＴ间期综合征和二尖瓣脱垂的室性心律失常，而对心房颤动、心房扑动多数仅能减慢心室率而不能转复为窦性心律。

可抑制心肌收缩力，降低心肌耗氧量，故还有降压和治疗心绞痛的作用。急性心肌梗死患者血中儿茶酚胺含量增高，用β受体阻断药治疗，可减少心律失常的发生，且因心肌耗氧量减低而使梗死范围缩小，从而降低死亡率。

口服后胃肠道吸收迅速而完全，因血浆清除率较高，故ｔ１／２较短，正常人为２～３ｈ。通过肝脏代谢，肝功能受损时ｔ１／２可长达３０ｈ以上。各种β受体阻断药的药理作用及用法不尽相同，详见有关内容。

美托洛尔Ｍｅｔｏｐｒｏｌｏｌ

其他名称：甲氧乙心安，Ｌｏｐｒｅｓｓｏｒ，美多心安，倍他乐克（Ｂｅｔａｌｏｃ）。

【药代动力学】本品是选择性β１受体阻断药，生物利用度为４０％～５０％，进餐时服用可使生物利用度增加４０％，服药后１～２ｈ达到最大效应。主要在肝脏由ＣＹＰ２Ｄ６代谢，ｔ１／２为３～５ｈ。约５％以原形、其余的均以代谢产物的形式由肾脏排出。

【作用与用途】抗高血压，作用持续２４ｈ以上，对中、重度高血压患者，可降低心血管病死亡率。阻断交感神经活性，降低起搏细胞的自律性及延长传导时间，使心率减慢，治疗快速性心律失常。快速有效地缓解甲状腺毒性症状。急性心肌梗死发病最初的几个小时内使用，对未能溶栓的患者，可缩小梗死范围、降低短期（１５ｄ）死亡率；已经溶栓的患者，可降低再梗死与心肌缺血发生率。用于治疗冠心病不稳定性心绞痛、减少心肌梗死后再梗死的危险及降低梗死后猝死的发生率、病情趋向稳定的心力衰竭。

【用法与用量】

１．治疗高血压５０～２００ｍｇ／ｄ，分１～２次空腹口服。

２．治疗急性心肌梗死可先静脉注射２．５～５ｍｇ／次（２ｍｉｎ内），每５ｍｉｎ一次，共３次，总剂量１０～１５ｍｇ。１５ｍｉｎ后开始口服２５～５０ｍｇ，每６～１２ｈ一次，共２４～４８ｈ，然后２５～１００ｍｇ／次，２次／ｄ。

在无禁忌的情况下，使用其他治疗心力衰竭药物的基础上，从小剂量开始，６．２５ｍｇ／次，２～３次／ｄ，根据病情逐渐加量，最大剂量５０～１００ｍｇ／次，２次／ｄ。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。注射液：５ｍｇ。

【不良反应】

１．常见疲劳、头痛、头晕、肢端发冷、心动过缓、心悸、腹痛、恶心、呕吐、腹泻和便秘。

２．少见胸痛、体重增加、心力衰竭恶化、睡眠障碍、感觉异常、气急、支气管哮喘。

３．罕见多汗、脱发、味觉改变、可逆性性功能异常、血小板减少、水肿、昏厥、梦魇、抑郁、记忆力及注意力损害、精神错乱、焦虑、幻觉、皮肤过敏反应、银屑病加重、光过敏、肝药酶升高、视觉损害、眼干和（或）眼刺激、耳鸣。

４．偶有关节痛、肌肉疼痛性痉挛、口干、结膜炎样症状、鼻炎、伴有外周血管病者出现坏疽。

【注意事项】

１．严重肾功能损害及心功能不全者使用须慎重。肝功能严重损害者需减少剂量。

２．变异性心绞痛患者使用后可使心绞痛发作加重。

３．心源性休克，病态窦房结综合征及Ⅱ、Ⅲ度房室传导阻滞，有症状的心动过缓或收缩压＜１００ｍｍＨｇ、伴有坏疽危险的外周血管疾病者禁用。

【药物相互作用】

１．抑制ＣＹＰ２Ｄ６的药物如奎尼丁、帕罗西汀、特比萘芬、氟西汀、舍曲林、塞来昔布、普罗帕酮和苯海拉明等，可影响本品血浆浓度，合用时应减低本品剂量。

２．巴比妥类药物可通过酶诱导作用使本品的代谢增加。

３．与维拉帕米、地尔硫卓合用，可引起心动过缓和血压下降，使房室传导和窦房结功能受到抑制；与胺碘酮合用可发生心动过缓。

４．与Ⅰ类抗心律失常药物合用，有相加的负性肌力作用。

５．非甾体类抗炎或抗风湿药可抵消本品的抗高血压作用。

６．利福平可诱导本品的代谢，导致本品的血药浓度降低。

７．西咪替丁或肼屈嗪可增加本品的浓度。普罗帕酮可使本品血浆浓度增加２～５倍。

比索洛尔Ｂｉｓｏｐｒｏｌｏｌ

其他名称：康忻（Ｃｏｎｃｏｒ），博苏。

【药代动力学】本品是高选择性β１受体阻断药。胃肠道吸收率＞９０％。生物利用度高达９０％，血浆蛋白结合率约为３０％，１次／ｄ服药３～４ｈ后达到最大效应，ｔ１／２为１０～１２ｈ，在血浆中可维持２４ｈ。５０％通过肝脏代谢为无活性的代谢产物从肾脏排出，剩余５０％以原形从肾脏排出。

【作用与用途】本品对支气管和血管平滑肌β１受体有高亲和力，对β２受体亲和力很低，不影响呼吸道阻力。服药２周后达到最大降压效应。通过阻断心脏β１受体而引起心率减慢，减低心肌收缩力，减低心肌耗氧量。对高血压、冠心病、心绞痛、快速性心律失常、慢性稳定性心力衰竭有治疗作用。

【用法与用量】口服：一次５ｍｇ，１次／ｄ。轻度高血压者可以从２．５ｍｇ开始治疗。对慢性稳定性心力衰竭的治疗，应从小剂量１．２５ｍｇ／次，１次／ｄ开始，用药１周，耐受性好，增加至２．５ｍｇ／次，１次／ｄ，再用药１周，如耐受良好，可逐渐增加至３．７５ｍｇ／次、５ｍｇ／次、７．５ｍｇ／次直至１０ｍｇ／次维持治疗。晚期肾功能不全和严重肝功能异常的患者，剂量不得超过１０ｍｇ／ｄ。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【不良反应】

１．服药初期偶见轻微疲倦、头晕、头痛、出汗、睡眠异常、多梦及精神抑郁、幻觉等，开始服药后１～２周自然减退。

２．少见视觉障碍、泪液减少、结膜炎及听觉损害、过敏性鼻炎、直立性低血压、心动过缓、房室传导阻滞、心力衰竭加重、胸痛。

３．少数会导致肌肉无力、肌肉痉挛。对间歇性跛行或雷诺现象的患者症状可加重。

４．偶尔出现腹泻、便秘、恶心、腹痛、肝药酶升高、肝炎。

５．偶见肌肉无力、肌肉痉挛、一个或多个关节病。极少发生红斑、瘙痒、出汗和皮疹或导致皮癣样疹、脱发及性功能障碍。

【注意事项】

１．本品可使体内三酰甘油含量升高。

２．禁用于急性心力衰竭、心源性休克、未植入心脏起搏器的Ⅱ度或Ⅲ度房室传导阻滞及病态窦房结综合征的患者、心动过缓及对比索洛尔过敏者。

３．停药时不可突然中断，应逐渐减量。

４．用药期间严密观察血压、心率、房室传导阻滞、心力衰竭是否恶化。

【药物相互作用】

１．与地尔硫卓、维拉帕米合用，可加重心力衰竭。

２．与可乐定合用，加重“反跳性高血压”、心率减慢或房室传导阻滞。

３．与可乐定联用停药时，需比索洛尔先停药数日后再停用可乐定，否则可使血压急剧升高。

４．与Ⅰ类抗心律失常药物丙吡胺、奎尼丁合用可延长心房传导时间，增加负性肌力作用。

５．与Ⅲ类抗心律失常药物合用，可延长心房传导时间。

６．与胰岛素和口服降糖药联用，增加降糖效果，阻断β受体可能掩盖低血糖症状。

７．与麦角胺类衍生物合用可增加外周循环阻力。

８．与麻醉药合用减弱反射性心动过速，有增加低血压的风险。在诱导和插管期间继续使用β受体阻断药可以降低发生心律失常的危险性。

９．与洋地黄毒苷合用，减慢心率，延长房室传导时间。

阿替洛尔Ａｔｅｎｏｌｏｌ

其他名称：氨酰心安（Ｔｅｎｏｒｍｉｎｅ）。

【药代动力学】口服吸收快，吸收率为５０％～６０％，２～４ｈ达Ｃｍａｘ，生物利用度约６０％，血浆蛋白结合率为６％～１６％。ｔ１／２为６～７ｈ，儿童ｔ１／２为４～５ｈ。总清除率约为６Ｌ／ｈ。作用持续２４ｈ，Ｖｄ为０．８Ｌ／ｋｇ。广泛分布于各组织，小量可通过血－脑脊液屏障。对脑组织的渗透很低。能迅速透过胎盘，可积聚于乳汁，但婴儿血中含量甚微。约４６％以原形由尿中排出，肾功能异常者清除率降低，ｔ１／２延长，可在体内蓄积。血液透析可清除本品。

【作用与用途】本品为长效、选择性β１受体阻断药。对血管及支气管平滑肌的β２受体抑制较弱。减低急性心肌梗死患者的耗氧量，早期应用可缩小心肌梗死面积，可减少急性心肌梗死０～７ｄ期间的死亡率和非致命性心搏骤停及再梗死的发生率。长期应用可降低心肌梗死或卒中的死亡率。通过减慢心率，减少心绞痛发作的程度和频率，减少硝酸甘油用量。用于窦性心动过速、期前收缩及阵发性室上性心动过速及室性心律失常的治疗，也可降低冠脉术后室上性心律失常和心房颤动的发生率。用于甲状腺功能亢进、嗜铬细胞瘤、青光眼的治疗。也用于高血压的治疗。

【用法与用量】

１．口服用于心绞痛，１２．５～２５ｍｇ／次，２次／ｄ，可渐增至总量１５０ｍｇ／ｄ。用于高血压，２５ｍｇ／次，１～２次／ｄ，可渐增至总量２００ｍｇ／ｄ。对于肾功能损害者，隔日给予５０ｍｇ。

２．静脉注射初始剂量为２．５～５ｍｇ，溶于２５％葡萄糖注射液２０ｍＬ中稀释后，按１ｍｇ／ｍｉｎ的速度静脉注射，如无效，５ｍｉｎ后可重复给药，最大给药剂量为１０ｍｇ。

３．静脉滴注初始剂量为０．１５ｍｇ／ｋｇ，至少２０ｍｉｎ滴完，如需要，间隔１２ｈ可重复给药１次。严重肾功能减退者，需调整给药剂量。

【制剂与规格】片剂：１２．５ｍｇ、２５ｍｇ、５０ｍｇ。注射液：５ｍｇ（１０ｍＬ）。

【不良反应】常见低血压和心动过缓；其他可有头晕、四肢冰冷、疲劳、乏力、肠胃不适、精神抑郁、脱发、血小板减少、银屑病样皮肤反应、银屑病恶化、皮疹及眼干燥症等。

【注意事项】

１．剂量调节以临床效应为准，心力衰竭的患者，自小剂量开始逐渐增加，可与洋地黄、利尿药合用。

２．停药时应逐渐减量，停药过程３ｄ～２周，突然停药可发生停药综合征。

３．患有慢性阻塞性肺部疾病的患者慎用。

４．本品可使末梢动脉血循环失调，患者可能对用于治疗过敏反应常规剂量的肾上腺素无反应。

５．本品可通过胎盘屏障，孕妇较长时间服用可致胎儿宫内生长迟缓。

６．本品在乳汁中有明显的聚集，哺乳期妇女慎用。

７．儿童用药应从小剂量０．２５～０．５ｍｇ／ｋｇ开始，２次／ｄ，老年患者需减小剂量。

８．用药过程中注意监测心率、血压。

９．病窦综合征、严重窦性心动过缓、Ⅱ～Ⅲ度心脏传导阻滞、心力衰竭、心源性休克患者及孕妇禁用。

【药物相互作用】与其他抗高血压药物及利尿药并用，能加强其降压效果。余同比索洛尔。

艾司洛尔Ｅｓｍｏｌｏｌ

其他名称：欣洛平。

【药代动力学】本品在血液中迅速被红细胞内酯酶水解而失活，蛋白结合率为５５％。２ｈ后达稳态血药浓度１．５９μｇ／ｍＬ，Ｖｄ为３．４３Ｌ／ｋｇ。ｔ１／２α仅２ｍｉｎ，ｔ１／２β为９ｍｉｎ，２４ｈ有７３％～８８％的药物以酸性代谢产物形式、２％以原形经尿排出体外。

【作用与用途】本品为超短效的选择性β１受体阻断药，通过竞争儿茶酚胺结合位点而抑制β１受体，降低窦房结自律性，延长窦房结恢复时间，延长窦性心律及房性心律时的ＡＨ间期。有降低心率、降低血压、降低心肌耗氧量的作用。用于窦性心动过速、室上性心动过速、心房扑动、心房颤动时控制心室率，也用于围手术期高血压的治疗。

【用法与用量】

１．成人先静脉注射负荷量，每分钟０．５ｍｇ／ｋｇ，约１ｍｉｎ，随后静脉滴注维持量，自每分钟０．０５ｍｇ／ｋｇ开始，４ｍｉｎ后若疗效不佳，可重复给予负荷量并将维持量以每分钟０．０５ｍｇ／ｋｇ的幅度递增。维持量最大可加至每分钟０．３ｍｇ／ｋｇ。

２．儿童开始缓慢注射０．１～０．５ｍｇ／ｋｇ，继以静脉滴注每分钟０．０５～０．２５ｍｇ／ｋｇ维持。

【制剂与规格】注射液：０．１ｇ（１０ｍＬ）、２．５ｇ（１０ｍＬ）。粉针剂：０．１ｇ、０．２ｇ。

【不良反应】

１．常见低血压、心动过缓、多汗、眩晕、头痛、乏力、雷诺病等。

２．可见恶心、呕吐、皮疹以及支气管痉挛等，多为轻度、一过性。

３．最重要的是注射部位炎症和不耐受、恶心、嗜睡。

４．发生率１％的有：外周缺血、神志不清、易激惹、呕吐。发生率＜１％的：偏瘫、抑郁、思维异常、焦虑、缺乏食欲、癫痫发作、打鼾、呼吸困难、干啰音、湿啰音、消化不良、便秘、口干、腹部不适、味觉倒错、注射部位水肿和红斑、皮肤褪色、烧灼感、血栓性静脉炎和外渗性皮肤坏死、尿潴留、语言障碍、视觉异常、肩胛中部疼痛、寒战、发热。

５．可抑制支气管及血管平滑肌的β２受体，引起呼吸道阻力的增加。

【注意事项】

１．高浓度给药（＞１０ｍｇ／ｍＬ）会造成血栓性静脉炎；浓度为２０ｍｇ／ｍＬ时在血管外可造成严重的局部反应，甚至坏死，应经大静脉给药。

２．过敏者一次用量达１２～５０ｍｇ／ｋｇ即可致命。

【药物相互作用】

１．与硝苯地平等合用，作用相互增强；可乐定、水杨酸盐、非甾体抗炎药可降低本品的作用。

２．与交感神经节阻滞药合用，会有协同作用。

３．与华法林合用，使后者血药浓度升高；可使地高辛血药浓度升高１０％～２０％；与吗啡合用时，后者稳态血药浓度会升高４６％；与琥珀胆碱合用可延长神经肌肉阻滞作用５～８ｍｉｎ。

４．本品可降低肾上腺素的药效，增强胰岛素的作用。

５．与维拉帕米合用，可导致心脏停搏。

塞利洛尔Ｃｅｌｉｐｒｏｌｏｌ

其他名称：塞利心安（Ｓｅｌｅｃｔｏｌ），二乙脲心安。

【药代动力学】口服后大约有３０％被吸收，服药后２～４ｈ血药浓度达峰值。约３０％以可逆方式和血浆蛋白结合，ｔ１／２为２～３ｈ，能通过胎盘屏障。在体内不被代谢，以原形排出，其中１０％从尿中、８５％从粪便中排出。

【作用与用途】本品是一种高选择性β１受体阻断药，高选择性地和心肌细胞膜上β１受体结合，其亲和力比支气管和血管平滑肌β２受体强２０～３０倍。能降低心率与心排血量，降低运动时的收缩压，抑制异丙肾上腺素诱导的心动过速。有内在拟交感活性，不增加呼吸道阻力。无膜稳定作用，不抑制心肌收缩力，引起窦性心动过缓的作用较小。扩张血管，改善血液循环，降低血压。适用于轻、中度高血压的治疗。

【用法与用量】口服：０．１～０．３ｇ／次，１次／ｄ，早上服。

【不良反应】

１．可有头痛、头晕、乏力、困倦、失眠、嗜睡及恶心、腹胀、皮疹、昏厥、低血压、心动过缓等。

２．一般反应轻微，偶见心悸、震颤，通常无须停药。

３．罕见抑郁症及过敏反应。

【制剂与规格】片剂：２００ｍｇ。

【注意事项】

１．除对心脏的β１受体有阻断作用外，对支气管及血管平滑肌的β２受体亦有阻断作用，可引起支气管痉挛及鼻黏膜微细血管收缩。

２．忌用于窦性心动过缓、重度房室传导阻滞、心源性休克、低血压患者。

３．心力衰竭患者须症状得到控制后方可使用。

４．剂量宜从小到大使用。长期用药不可突然停药。

【药物相互作用】

１．不宜与抑制心脏的麻醉药（如乙醚）合用。

２．有增加洋地黄毒性的作用，对已洋地黄化而心脏高度扩大、心率又较不平稳者忌用。

３．不宜与单胺氧化酶抑制药（如帕吉林）合用。

贝凡洛尔Ｂｅｖａｎｔｏｌｏｌ

其他名称：卡理稳。

【作用与用途】选择性阻断β１受体，无内在拟交感活性。作用为普萘洛尔的１／３～１／２。亦具有较弱的α１受体阻断作用。用于轻度或中度高血压与心绞痛的治疗。

【用法与用量】口服：①治疗高血压，２００ｍｇ／次，１～２次／ｄ。②用于心绞痛，５０ｍｇ／次，１～２次／ｄ。

【不良反应】可见乏力、嗜睡、头晕、失眠、恶心、腹胀、皮疹、昏厥、低血压、心动过缓等。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。

【注意事项】同塞利洛尔。

【药物相互作用】同塞利洛尔。

普萘洛尔Ｐｒｏｐｒａｎｏｌｏｌ

其他名称：心得安，恩特来（Ｉｎｄｅｒａｌ），萘心安。

【药代动力学】胃肠道吸收率＞９０％，生物利用度为３０％，血浆蛋白结合率为９０～９５％。给药后１～２ｈ血药浓度达高峰。ｔ１／２为２～３ｈ，５０％～７５％经肝脏代谢，Ｖｄ为（３．９±６．０）Ｌ／ｋｇ。静脉注射后２～５ｍｉｎ即产生作用，可维持７ｈ。口服后０．５ｈ发生作用。血浆ｔ１／２：口服４～６ｈ，静脉注射２～３ｈ。代谢产物经肾脏排泄，不能经透析排出。

【作用与用途】本品为非选择性β受体拮抗剂，可阻断心肌β１受体，减慢心率，抑制心脏收缩力与房室传导，使循环血流量减少，心肌耗氧量降低。治疗劳力型心绞痛时，在非缺血区减少冠状动脉血流量，在缺血区使冠脉血管极度扩张，血流量增加。使氧和血红蛋白亲和力降低易于分离，增加组织的氧供。有抑制血小板聚集作用。用于治疗窦性心动过速、室上性心动过速、心房扑动、心房颤动及心肌梗死后的心律失常、二尖瓣脱垂和原发性ＱＴ间期延长综合征并心律失常。也可用于治疗高血压。

【用法与用量】

１．口服①心律失常：每日１０～３０ｍｇ，分３次用，用量根据心律、心率及血压变化及时调整。②嗜铬细胞瘤：术前３ｄ服药，每日６０ｍｇ，分３次用。③心绞痛：每日４０～８０ｍｇ，分３～４次服，先从小剂量开始，逐渐加量。一日量可用至８０ｍｇ以上。剂量过小常无效。④高血压：每次５ｍｇ，４次／ｄ，１～２周后增加１／４量，在严密观察下可逐渐增加至一日量１００ｍｇ。

２．静脉滴注慎用。对麻醉过程中出现的心律失常，以每分钟１ｍｇ的速度静脉滴注，２．５～５ｍｇ／次，稀释于５％～１０％葡萄糖注射液１００ｍＬ滴注。滴注过程中必须严密观察血压、心律和心率的变化，随时调节滴注速度。如心率转慢，应立即停药。

【不良反应】

１．可有恶心、头晕、眼花、轻度腹泻、便秘、血压下降、精神抑制、疲乏无力、失眠等。

２．个别人可发生皮疹、咽痛、手麻、视力障碍、幻觉等。

３．可致窦性心动过缓、房室阻断、诱发心力衰竭或支气管哮喘。

４．老年人可发生呼吸困难、虚脱、休克等“首剂综合征”。静脉给药尚可发生呼吸抑制及喉头痉挛等。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。注射液：５ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．与食物共进，延缓肝内代谢，提高生物利用度。

２．从小剂量开始，逐渐增加剂量，根据心率及血压等调节用药剂量。

３．冠心病、甲状腺功能亢进患者骤然停药可出现心绞痛、心肌梗死、室性心动过速及甲状腺功能亢进症状加重。停药须经过３ｄ至２周逐渐减量。

４．服药时血中尿素氮、脂蛋白、肌酐、钾、三酰甘油、尿酸及血糖等可能升高。

５．有充血性心力衰竭、糖尿病、肺气肿或支气管哮喘、肝功能不全、甲状腺功能低下、雷诺综合征或其他周围血管疾病及肾功能减低等的患者慎用。

６．有过敏史、正进行脱敏治疗者，严格禁食者，Ⅰ度房室阻滞、变异性心绞痛、外周动脉阻塞型疾病等患者禁用。

７．长期使用可引起水钠潴留，加重水肿和充血性心力衰竭。

８．服药期间应定期检查血常规、血压、心功能、肝功能、肾功能等。

【药物相互作用】

１．与利血平合用，可致直立性低血压、心动过缓、头晕、昏厥。与单胺氧化酶抑制药合用，可致极度低血压。

２．与洋地黄合用可发生房室传导阻滞、心率减慢。

３．与肾上腺素、去氧肾上腺素或拟交感胺类合用，可引起显著高血压、心率过缓、房室传导阻滞。

４．与异丙肾上腺素或黄嘌呤合用可使本品疗效减弱。

５．与氟哌啶醇合用，可致低血压及心脏停搏。

６．与氢氧化铝凝胶合用可降低本品的肠吸收。

７．乙醇可减缓本品吸收速率。

８．与苯妥英、苯巴比妥和利福平合用可加速本品清除。

９．与氯丙嗪合用可增加两者的血药浓度。

１０．与安替比林、茶碱类和利多卡因合用可降低本品清除率。

１１．与甲状腺素合用导致Ｔ３浓度的降低。

１２．与西咪替丁合用可延缓本品消除，增加本品血药浓度。

１３．与降糖药同用时，需调整降糖药的剂量。

１４．静脉注射维拉帕米，对心肌和传导系统有抑制作用。

纳多洛尔Ｎａｄｏｌｏｌ

其他名称：萘羟心安，康加尔多（Ｃｏｒｇａｒｄ）。

【药代动力学】口服后在肠道部分被吸收，生物利用度约为３０％，３～４ｈ后达血药浓度峰值。与血浆蛋白的结合率为３０％。ｔ１／２为１４～２４ｈ。Ｖｄ为２Ｌ／ｋｇ。约７０％以原形自肾排泄，其余由粪便排出。

【作用与用途】本品是一种合成的非选择性β受体阻断药，β受体阻断作用强度是普萘洛尔的２～４倍，持续时间可比普萘洛尔长４～５倍。其负性肌力作用较普萘洛尔、美托洛尔、吲哚洛尔和氧烯洛尔等弱，主要呈现心肌收缩力减弱、心率减慢、心排血量减少、血压降低和血浆肾素活性降低，宜用于心绞痛和高血压的长期治疗。可增加肾血流量，可用于肾功能不全而需要用β受体阻断药者，但要注意监测肾功能。口服１次／ｄ可有效地控制高血压。对冠心病患者其作用与普萘洛尔相同，可用于心绞痛，也可用于快速性心律失常的治疗。

【用法与用量】口服：开始时４０ｍｇ／次，１次／ｄ；以后可视效应渐增剂量至８０～３２０ｍｇ／ｄ。停药必须缓慢减量以防反弹。

【不良反应】与普萘洛尔相似。

【制剂与规格】片剂：４０ｍｇ、８０ｍｇ、１２０ｍｇ。

【注意事项】１．肾功能减退者慎用，肾功能不佳者宜减量。

２．心脏功能不全、心力衰竭者忌用。

３．支气管哮喘者慎用。

【药物相互作用】与普萘洛尔相似。

噻吗洛尔Ｔｉｍｏｌｏｌ

其他名称：噻吗心安，Ｂｌｏｃａｒｄｒｅｎ。

【药代动力学】本品为非选择性β受体阻断药，口服吸收率约９０％，２ｈ血浓度达峰值，ｔ１／２约为４ｈ。部分在肝脏代谢，药物和代谢产物均由肾脏排除。在血液透析时大约６０％被超滤过。滴眼后２０ｍｉｎ眼压即开始下降，经１～２ｈ达最大效应，作用可持续２４ｈ。对瞳孔、对光反射及视力无影响。

【作用与用途】作用强度为普萘洛尔的８倍，对轻、中度高血压疗效较好，可与利尿药合用。用于治疗心动过速、心绞痛，能降低心肌梗死患者再梗死发生率和死亡率。对原发性开角型青光眼有明显的降低眼压的作用，起效快，耐受性好，优于传统的降眼压药。对无晶状体性青光眼、继发性青光眼、高眼压症，以及其他对药物和手术无效的青光眼也有一定的疗效。

【用法与用量】

１．口服每次５～１０ｍｇ，２～３次／ｄ。

２．滴眼０．２５％眼药水每次１滴，２次／ｄ。如疗效不佳，可改用０．５％眼药水，每次１滴，１～２次／ｄ。

【不良反应】可发生心动过缓、支气管痉挛。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。滴眼液：０．２５％（５ｍＬ）、０．５％（５ｍＬ）。【注意事项】

１．过敏者、心功能不全、窦性心动过缓、房室传导阻滞、哮喘患者忌用。

２．滴眼时可被吸收而产生全身作用，故不宜与其他β受体阻断药合用。

【药物相互作用】

１．与利血平合用可有叠加作用，发生低血压或心动过缓、眩晕等。

２．与非甾体抗炎药合用可减弱降压效果。

３．与二氢吡啶类合用易发生低血压。

４．与维拉帕米和地尔硫卓合用易发生左心室功能不全及房室传导阻滞。

５．与洋地黄合用可增加房室传导阻滞作用。

６．与奎尼丁合用可增加β阻断作用，减慢心率。

７．可加重可乐定停药后的血压反弹。如替代可乐定，应在停可乐定数日后方能应用。

８．服用本品可能减弱抗过敏药的作用。

９．与一些抗青光眼药物合用有相加作用。

吲哚洛尔Ｐｉｎｄｏｌｏｌ

其他名称：吲哚心安，心得静。

【药代动力学】口服后吸收率９０％以上，生物利用度为９０％，０．５～３ｈ后血药浓度达峰值。ｔ１／２为２～５ｈ。与血浆蛋白结合率为５０％。约５０％在肝中被代谢，４０％以原形从尿中排出。肝功能减退者代谢减慢，肾功能不全者ｔ１／２延长。

【作用与用途】本品为非选择性β受体阻断药，作用类似于普萘洛尔，但较普萘洛尔强６～１５倍，且有较强的内在拟交感活性。减慢心率作用为普萘洛尔的１／５。可用于高血压、心绞痛、心律失常、心肌梗死、甲状腺功能亢进等的治疗。也可用于窦性心动过速、阵发性室上性和室性心动过速、室性期前收缩、高血压等的治疗。可用于冠心病心绞痛及心肌梗死时的心律失常，对心房扑动、心房颤动及洋地黄所致的心律失常效果较好。

【用法与用量】

１．口服用于心绞痛治疗，５～１０ｍｇ／次，１５～３０ｍｇ／ｄ。抗高血压，初始剂量为５ｍｇ／次，２～３次／ｄ。可根据患者反应逐步增加剂量，一日剂量达４５ｍｇ时疗效并不增加，一日最大剂量为６０ｍｇ，１次／ｄ。

２．静脉注射或静脉滴注抗心律失常，０．２～１ｍｇ／次，缓慢静脉注射或静脉滴注。

【不良反应】可见乏力、嗜睡、头晕、耳鸣、失眠、恶心、呕吐、腹胀、腹泻、皮疹、昏厥、低血压、心动过缓等。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ、５ｍｇ。注射液：０．２ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．服药后个别患者可有心力衰竭等出现。

２．心脏功能不全者、支气管哮喘者慎用。

３．余同塞利洛尔。

【药物相互作用】同塞利洛尔。

氧烯洛尔Ｏｘｐｒｅｎｏｌｏｌ

其他名称：心得平，烯丙氧心安。

【药代动力学】口服胃肠道吸收率为９０％，１～２ｈ后血药浓度达峰值，与血浆蛋白结合率为８０％。可通过血－脑脊液屏障及胎盘屏障，也可分泌至乳汁中。在肝中被代谢，由肾排泄。ｔ１／２为１～３ｈ。

【作用与用途】本品为非选择性的β受体阻断药，其阻断作用与普萘洛尔相似。具有内在交感活性及膜稳定性。还可降低血浆肾素活性、减少肾血流量及肾小球滤过率。用于窦性心动过速、阵发性室上性和室性心动过速、室性期前收缩、心绞痛、高血压等的治疗。

【用法与用量】口服：①高血压，初始剂量为８０ｍｇ／次，２次／ｄ。如疗效不满意，可于１～２周逐渐增量。如与利尿药合用时，较适宜的剂量为８０～３２０ｍｇ／ｄ，如单独使用时，１日剂量不宜超过４８０ｍｇ。②心绞痛，４０～１６０ｍｇ／次，３次／ｄ。③心律失常，２０～４０ｍｇ／次，３次／ｄ。必要时可酌情增加剂量，但每日量不超过２４０ｍｇ。紧急情况下，可间隔１０～２０ｍｉｎ缓慢静脉注射，一次１～２ｍｇ，１～２次／ｄ。

【不良反应】不良反应与普萘洛尔同，但可偶见血小板降低。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ。

【注意事项】

１．个别患者有心力衰竭等出现，心脏功能不全、循环衰竭者忌用。

２．支气管哮喘者慎用。

３．孕妇及哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】与普萘洛尔相似。

阿普洛尔Ａｌｐｒｅｎｏｌｏｌ

其他名称：心得舒，烯丙洛尔，烯丙心安。

【药代动力学】口服胃肠道吸收迅速，吸收率＞９０％，生物利用度仅１０％左右，但部分由其有活性的代谢产物所代偿。口服后血浆浓度个体差异大，１～２ｈ达高峰，ｔ１／２为２～３ｈ。主要由肝脏代谢消除。

【作用与用途】本品为非选择性β受体阻断药，β受体阻断作用较普萘洛尔为弱（为其１／３），而内在活性较吲哚洛尔弱得多。可使血压降低，对心肌及房室传导的抑制作用较小。其他作用均类似普萘洛尔。阻断心脏起搏点电位的兴奋，用于窦性心动过速、阵发性室上性和室性心动过速、室性期前收缩等心律失常的治疗。抗肾素活性及减低心排血量等，用于高血压治疗。减低心肌氧耗，增加运动耐量，用于心绞痛的治疗。能拮抗儿茶酚胺效应，也用于治疗嗜铬细胞瘤及甲状腺功能亢进。

【用法与用量】

１．口服一次２５～５０ｍｇ，３次／ｄ，饭后服用。用于心绞痛，开始一次５０ｍｇ，４次／ｄ，可渐增至每日４００ｍｇ。

２．静脉注射一次５～１０ｍｇ，于５～１０ｍｉｎ内缓慢注入。

【不良反应】１．可发生充血性心力衰竭、皮疹、血小板减少、麻痹性肠梗阻。２．可引起急性横纹肌溶解、性功能障碍或性欲下降。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。注射液：５ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】心功能不全、循环衰竭、支气管哮喘者忌用。【药物相互作用】类似于普萘洛尔。

拉贝洛尔Ｌａｂｅｔａｌｏｌ

其他名称：柳氨苄心定。

【药代动力学】口服后可吸收，生物利用度约７０％。吸收迅速，ｔｍａｘ为１～２ｈ。血浆蛋白结合率为５０％。约９５％在肝中被代谢。ｔ１／２为３．５～４．５ｈ，作用可维持８ｈ，Ｖｄ为１１．２Ｌ／ｋｇ。

【作用与用途】本品为水杨酰胺衍生物，对α受体和β受体均有特异性阻断作用，是α受体的竞争性拮抗剂，是非选择性β受体阻断药，无内源性拟交感活性和膜稳定作用。对β受体的阻断作用较α受体强４～８倍，阻断心脏β１受体的作用较阻断血管α受体的作用强约１６倍。可降低血压，但无抑制心肌的作用，不减少心排出量，能降低周围血管阻力，口服数天后可减慢心率，也适用于治疗心绞痛。用于治疗各种类型的高血压急症，如高血压危象、高血压脑病、嗜铬细胞瘤危象、先兆子痫、伴有冠状动脉疾病或急性心肌梗死的高血压和术后高血压，亦可用于麻醉中控制血压。

【用法与用量】

１．口服开始一次１００ｍｇ，２～３次／ｄ，如疗效不佳，可增至一次２００ｍｇ，３～４次／ｄ。通常对轻、中、重度高血压的剂量相应为３００～８００ｍｇ／ｄ、６００～１２００ｍｇ／ｄ、１２００～２４００ｍｇ／ｄ，加用利尿药时可适当减量。

２．静脉注射２５～１００ｍｇ／次，用１０％葡萄糖注射液稀释至２０～４０ｍＬ，于１０ｍｉｎ内缓慢静脉注射，如无效可于１５ｍｉｎ后重复注射１次，或以１～２ｍｇ／ｍｉｎ的速度静脉滴注。

【不良反应】

１．常见有眩晕、乏力、胸闷、幻觉、胃肠道障碍（恶心、消化不良、腹痛、腹泻）、口干、瘙痒、头皮麻刺感。剂量过大，还可发生心动过速、急性肾衰竭。

２．心绞痛患者突然停药可发作心绞痛。

３．少数患者可发生直立性低血压。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ、２００ｍｇ。注射液：２５ｍｇ（２ｍＬ）、５０ｍｇ（５ｍＬ）、１００ｍｇ（２０ｍＬ）、２００ｍｇ（２０ｍＬ）。

【注意事项】

１．心脏及肝肾功能不全者慎用。

２．给药期间患者应保持仰卧位，以防发生直立性低血压。

３．脑出血、心动过缓、心脏传导阻滞及支气管哮喘患者忌用。

４．儿童、孕妇、哮喘和脑出血患者忌用静脉注射。

【药物相互作用】

１．与三环类抗抑郁药合用可增加震颤的发生率。

２．西咪替丁可增加本品的生物利用度。

醋丁洛尔Ａｃｅｂｕｔｏｌｏｌ

其他名称：醋丁酰心安。

【药代动力学】口服后吸收率为７０％，ｔｍａｘ为２～４ｈ，生物利用度为６０％，血浆蛋白结合率仅为１５％，但与红细胞结合较强。ｔ１／２为３～８ｈ。Ｖｄ为１～３Ｌ／ｋｇ。有效血药浓度为０．２～２μｇ／ｍＬ。乙酰化的代谢产物（ｄｉａｃｅ?ｔｏｌｏｌ）比原形药物药理活性更强，其ｔ１／２＞１２ｈ。母药和子药各有半数由粪便排泄，１５％～６０％由尿排泄。

【作用与用途】本品是一种选择性β１受体阻断药，兼有内源性拟交感活性和膜稳定作用。通过减弱或防止β１受体兴奋而使心脏的收缩力与收缩速度下降，使心脏对运动或应激的反应减弱，用于心绞痛的治疗，降低心肌氧耗，增加运动耐量。通过中枢神经元和肾上腺素能神经元阻断、抗肾素活性及心排血量减低等适用于各型高血压治疗。心率无进行性减慢，而且不受年龄、种族或肾功能不全的影响。也用于治疗嗜铬细胞瘤及甲状腺功能亢进。阻断心脏起搏点电位的肾上腺素能兴奋，适用于窦性心动过速、房性或室性期前收缩、心房扑动、心房颤动等治疗。

【用法与用量】

１．口服用于高血压，初始剂量为４００ｍｇ，于早餐时一次服下或一日分２次服用。若降压效果欠佳时，可增至为每日２次。心绞痛和室性心律失常的常用量为４００ｍｇ，于早餐时一次服下或一日分２次服用，可根据情况增至３００ｍｇ／次，３次／ｄ。对肾功能不全者如肌酐清除率＜３Ｌ／ｈ时，每日用量应减半，＜０．６Ｌ／ｈ时应减少７５％。老年人日剂量不宜超过８００ｍｇ。

２．静脉注射一次１２．５～２５ｍｇ，２４ｈ内总量不得超过１００ｍｇ。

【不良反应】

１．常见的不良反应为疲乏、头痛、胃肠道不适和眩晕。

２．罕见心动过缓（＜４８次／ｍｉｎ）。

３．可使心力衰竭加重。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ、４００ｍｇ。注射剂：２５ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．可致有Ａｒｔｈｕｓ（Ⅲ型）过敏反应，也常产生抗核抗体（ＡＮＡ）。

２．心功能不全者忌用。支气管哮喘患者慎用。肾功能不全者肌酐清除率＜３Ｌ／ｈ时，每日用量应减半，低于０．６Ｌ／ｈ时应减少７５％。

３．本品易透过胎盘、乳汁，孕妇和哺乳期妇女要慎用。

【药物相互作用】

１．与小剂量利尿药如氢氯噻嗪合用，可增加本品的降压作用。

２．与硝苯地平合用，抗心绞痛的疗效可明显提高。

喷布洛尔Ｐｅｎｂｕｔｏｌｏｌ

其他名称：硫酸环戊丁心安。

【药代动力学】口服吸收迅速，生物利用度为１００％，血浆蛋白结合率为８０％～９８％，ｔ１／２为１７～２６ｈ。经肝脏代谢，首关效应较弱，大部分与葡糖醛酸结合后随尿排泄。

【作用与用途】本品是一种非选择性β受体阻断药，是普萘洛尔的两个同分异构体的混合物，阻断β１、β２受体，具有内在拟交感活性，脂溶性高。仅左旋形式有β受体阻断作用，作用为普萘洛尔的４倍。适用于治疗各型高血压，尤其适用于轻、中度高血压，青少年高血压及肾性高血压，也用于心绞痛、心肌梗死后心律失常和快速型心律失常的治疗。

【用法与用量】口服：每次４０ｍｇ，１次／ｄ。必要时可将剂量提高到８０ｍｇ／ｄ（或每次４０ｍｇ，２次／ｄ）。对轻、中度高血压治疗时，开始剂量２０ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】可见乏力、嗜睡、头晕、失眠、恶心、腹胀、皮疹、昏厥、低血压、心动过缓等。

【制剂与规格】片剂：４０ｍｇ。胶囊剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【注意事项】同塞利洛尔。

【药物相互作用】

１．与呋塞米或其他降压药物合用，可增强其降压作用。

２．与抗心律失常药物或钙拮抗剂（如维拉帕米、乳酸普尼拉明等）合用，可加重心脏传导阻滞。

３．与对交感神经系统有抑制性作用的药物（利血平等）合用时，能导致过分的抑制。

４．可增加胰岛素或降糖类药物的降血糖作用。

５．余同塞利洛尔。

倍他洛尔Ｂｅｔａｘｏｌｏｌ

其他名称：倍他心安，倍他索洛尔。【药代动力学】口服吸收率在９０％以上，首关效应小于２０％，生物利用度为７６．５％～８８％。口服后血浆药物浓度在２～６ｈ达高峰，ｔ１／２为１６～２０ｈ。血浆蛋白结合率为５０％。可透过胎盘屏障，并可分泌至乳汁。经肝代谢，自肾排泄，约有１５％以原形由尿排出。

【作用与用途】本品为选择性β１受体阻断药，无内在拟交感活性，有一定膜稳定作用。对β１受体的选择性比阿替洛尔和美托洛尔略高。对心脏的作用同其他β受体阻断药。对血管和支气管平滑肌的作用较弱。亦能降低血浆肾素活性。用于：治疗高血压，疗效与普萘洛尔和阿替洛尔相似；治疗冠心病、心绞痛，疗效与阿替洛尔相似，可减少发作次数和硝酸甘油的用量；治疗青光眼。

【用法与用量】

１．口服２０ｍｇ，１次／ｄ。

２．滴眼每次１滴，２次／ｄ。

【不良反应】

１．常见不良反应是一过性局部刺激，眼睛烧灼感、刺痛或刺激，偶见流泪、红斑、瘙痒、贫血、玻璃体分离和视觉模糊、角膜出现色斑或眼睑结膜炎等，如出现潮红及眼干燥，应停药。

２．可见抑郁、失去判断能力、眩晕和梦游、鼻炎、排尿困难、斑秃和凝血酶原时间延长。

３．个别患者可能出现心率减慢和血压降低。

４．开始治疗时可出现倦怠、雷诺病或间歇性跛行加重、四肢感觉异常。

５．可出现房室传导阻滞、心功能不全及支气管痉挛。老年人或服用大剂量可出现心动过缓。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ。滴眼液：０．５％。

【注意事项】

１．低血压、心肾功能不全者慎用。

２．虽然对β１受体有高度的选择性，但支气管哮喘或严重慢性阻塞性肺病（ＣＯＰＤ）、肺功能不全、甲状腺功能失调和糖尿病患者慎用。

３．对窦性心动过缓、Ⅱ或Ⅲ度房室性传导阻滞、明显心力衰竭或心源性休克的患者禁用。

４．孕妇禁用。哺乳期妇女用药时应停止哺乳。

【药物相互作用】

１．与利尿药合用可提高降压效果，也可与其他β受体阻断药交替使用。

２．与地匹福林合用可治疗青光眼。

奈必洛尔Ｎｅｂｉｖｏｌｏｌ

【药代动力学】本品是脂溶性的选择性β１受体阻断药，代谢表现为快代谢型和慢代谢型，但二者抗高血压的作用强度差异不大。快代谢型生物利用度为９６％，口服后吸收快，产生含羟基的代谢产物，具有β受体阻断作用。ｔｍａｘ为０．５～２ｈ，血浆蛋白结合率为９８％，总血浆分布容积为６７３Ｌ，血浆清除率为５１．６Ｌ／ｈ。慢代谢型生物利用度为１２％，ｔ１／２为１０ｈ，经肾脏和肠道排泄。

【作用与用途】本品分为左旋体和右旋体，β受体阻断作用主要来自右旋体，其他作用依赖于左旋体和右旋体的共同存在。临床上应用的是左旋体和右旋体的混合物，二者比例大致相同。阻断β１受体作用强度为阻断β２受体的２９０倍，比目前知道的选择性β１受体阻断药的特异性更强。不引起支气管平滑肌和血管平滑肌收缩，无内源性拟交感活性，无膜稳定作用，且不和５－ＨＴ受体、多巴胺受体、肾上腺素能α１和α２受体结合。左旋体和右旋体均有扩血管作用。无明显负性肌力作用，可降低心脏前负荷，后负荷无变化或略有下降。可使心率减慢、左室舒张末期压和血压下降。可使每搏量和每搏量指数增加，并使心室最大充盈率增加，这一效应在用药后８ｈ即可出现。用于轻至中度高血压的治疗，亦可用于心绞痛和充血性心力衰竭的治疗。

【用法与用量】口服：每次５ｍｇ，１次／ｄ。儿童或严重肝功能不全者不宜应用，老年或肾功能不全患者建议从２．５ｍｇ，１次／ｄ开始用起。可长期使用。有用于心绞痛、充血性心力衰竭、心律失常、心肌梗死的报道，但有效剂量和疗效尚未确定（国外资料）。

【不良反应】有头痛、眩晕、乏力、胃肠道反应、咳嗽、皮肤瘙痒、皮疹，常是一过性的，很少因此而停药。不引起直立性低血压，很少诱发心力衰竭或引起严重缓慢性心律失常。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ、５ｍｇ。

【注意事项】

１．２．５～１０ｍｇ对运动诱发的心率加快、收缩压增高的抑制作用较阿替洛尔、普萘洛尔和比索洛尔弱。对高血压患者，奈必洛尔２．５～５ｍｇ和阿替洛尔５０～１００ｍｇ均能使静息心排血量减少。

２．本品可使心力衰竭患者射血分数增加，而肺动脉压和肺毛细血管楔嵌压无明显变化。

【药物相互作用】左旋体的扩血管作用是血管内皮依赖的，即主要通过加强一氧化氮的作用来发挥其作用。应用一氧化氮合成酶竞争性抑制剂Ｎ－甲基－Ｌ－精氨酸（Ｌ－ＮＭＭＡ）后，扩血管作用变弱或消失。奈必洛尔和硝普钠均有扩血管作用。当同时使用Ｌ－ＮＭＭＡ后，两药的扩血管作用均减弱。


第二节 钙通道阻断药

钙通道阻断药可以选择性抑制Ｃａ２＋经细胞膜上的钙通道进入细胞内，钙拮抗剂抑制心肌的收缩力及传导，具有扩张血管和负性肌力作用，松弛血管平滑肌，减少末梢血管阻力，从而降低血压，但脑动脉、冠状动脉和肾血流量不减少。

临床常用的钙通道阻断药有三类：苯烷胺类（如维拉帕米）；二氢吡啶类（如硝苯地平）；地尔硫卓类（如地尔硫卓）。各种钙通道阻断药均能有效降低血压，作用较温和，可同时降低收缩压和舒张压，还可逆转高血压所致的左心室肥厚。不良反应轻微，长期服用无耐药性，对脂质、糖、尿素及电解质无明显影响。各种钙通道阻断药扩张血管的程度不同，以二氢吡啶类作用最强。钙离子是维持机体细胞正常收缩与舒张功能的非常重要的离子，它对于维持细胞膜两侧的生物电位，维持正常的神经传导功能及一些激素的作用机制起着重要作用。

这类药物常见的不良反应包括直立性低血压、心动过速、抑制心肌收缩力、便秘、胫前和踝部水肿。心动过缓或传导阻滞多见于非二氢吡啶类钙通道阻断药。还可引起头痛、颜面潮红、多尿、皮疹和过敏反应。

维拉帕米Ｖｅｒａｐａｍｉｌ

其他名称：异搏定，异搏停（Ｉｓｏｐｔｉｎ），戊脉安，凡拉帕米。

【药代动力学】禁食状态下单剂口服维拉帕米缓释片２４０ｍｇ后５．２１ｈ内达血浆峰浓度，为１６４ｎｇ／ｍＬ。餐后用药，ｔｍａｘ为７．７１ｈ，Ｃｍａｘ为７９ｎｇ／ｍＬ。血浆蛋白结合率约为９０％。生物利用度为２０％～３５％。可透过胎盘屏障，并可分泌至乳汁大部分在肝脏代谢。ｔ１／２为２．８～７．４ｈ，长期口服ｔ１／２可增加至４．５～１２．０ｈ。口服后５ｄ内大约７０％以代谢物及３％～４％以原形由尿排出，１６％或更多由粪便排出。肝功能不全者ｔ１／２延长至１４～１６ｈ，Ｖｄ增加，血浆清除率降低至肝功能正常者的３０％。

【作用与用途】抑制心肌及血管平滑肌细胞膜钙离子的内流，降低心肌细胞内钙离子浓度，选择性扩张冠状动脉，增加冠脉血流量，也可降低周围血管阻力，减轻心肌负荷及耗氧量。临床用于治疗心绞痛、高血压和各种室上性心律失常、室上性心动过速等。

【用法与用量】

１．口服每次４０～８０ｍｇ，３次／ｄ。

２．静脉注射５～１０ｍｇ加入５％或１０％葡萄糖注射液２０ｍＬ中稀释后缓慢静脉注射，静脉滴注维持量为１～５μｇ／ｋｇ。

【不良反应】

１．便秘、眩晕、轻度头痛、恶心、低血压、外周水肿、充血性心力衰竭、窦性心动过缓及Ｉ度、ＩＩ度或ＩＩＩ度房室传导阻滞、皮疹、乏力、心悸、氨基转移酶升高，伴或不伴碱性磷酸酶和胆红素的升高，升高呈一过性的，继续使用可消失。

２．不良反应发生率＜１％的有低血压、心动过速、潮红、溢乳、牙龈增生、非梗阻性麻痹性肠梗阻等。

３．可通过胎盘，孕妇使用应权衡利弊。可分泌入乳汁，服用期间应中断哺乳。

【制剂与规格】片剂：４０ｍｇ。注射液：５ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．心功能不全、已接受β受体阻断药治疗的患者避免使用。必须使用的轻度心功能不全者，治疗之前需控制症状。

２．本品可加速房室旁路的前向传导，使房室旁道合并心房扑动或心房颤动者心室率加快，甚至诱发心室颤动。房室传导阻滞时，需要减量或停药。

３．本品可引起氨基转移酶增高，应监测肝功能，肝肾功能损害者慎用。

４．本品可减弱肌肉萎缩患者的神经肌肉传导，使用时需减量。

５．血钙水平过高可能影响本品疗效。

６．老年人的清除ｔ１／２可能延长，应使用较低的起始剂量。

【药物相互作用】

１．环磷酰胺、长春新碱、丙卡巴肼、泼尼松、长春地辛、阿霉素、顺铂等细胞毒性药物减少本品的吸收。

２．苯巴比妥增加本品的清除率。

３．异烟肼显著降低其生物利用度。西咪替丁可提高本品生物利用度。

４．本品可抑制乙醇的消除，延长乙醇的毒性作用。

５．与β受体阻断药合用，可增强对房室传导、心率和（或）心脏收缩的抑制作用。

６．服用本品时须减少地高辛和洋地黄的剂量，以免出现地高辛中毒和房室传导阻滞。

７．与胺碘酮合用可增加心脏毒性。

８．与氟卡尼合用，可使负性肌力作用叠加，房室传导延长。

９．本品可增加卡马西平、环孢素、茶碱的血药浓度。

１０．本品可增加锂的神经毒性。

１１．吸入性麻醉药与本品同时使用，须仔细调整两药剂量，避免过度抑制心脏。

１２．服用前４８ｈ内或服用后２４ｈ内不得服用丙吡胺。

１３．禁与β受体阻断药合用。

地尔硫卓Ｄｉｌｔｉａｚｅｍ

其他名称：硫氮卓酮，合心爽，恬尔心，Ｃａｒｄｉｚｅｍ，Ｈｅｒｂｅｓｓｅｒ。

【药代动力学】本品为苯噻氮卓类钙拮抗剂，口服吸收率为８０％，１５～３０ｍｉｎ生效，２～３ｈ达到血药浓度峰值，生物利用度为４０％，血浆蛋白结合率为８０％，ｔ１／２为４ｈ。可分泌至乳汁。由肝脏灭活约６５％，其余以原形经肾排泄。血液透析不能清除本品。

【作用与用途】本品具有非特异性拮抗交感神经兴奋作用，电生理效应与维拉帕米类似，作用于动作电位２相，使窦房结和房室结的自律性降低，直接减慢心率。轻度延长房室结的有效不应期，使心肌收缩力减弱、冠状动脉及周围动脉血管扩张。减轻心脏负荷、降低心肌耗氧量、解除冠脉痉挛。可保护线粒体、缩小心肌梗死范围、抑制血小板聚集等。可降低血压和心率、改善心肌缺血。用于高血压、心绞痛的治疗，终止室上性心动过速的发作，降低心房颤动和心房扑动的心室率。

【用法与用量】

１．口服每次３０～６０ｍｇ，３次／ｄ。

２．静脉注射７５～１５０μｇ／（ｋｇ·次），也可用２０ｍｇ加入２５０ｍＬ的生理盐水或葡萄糖注射液中，缓慢（３０～９０ｍｉｎ）静脉滴注，监测血压以调整注射速度。在手术中有异常高血压时，可作急救降压用。

【不良反应】

１．偶见心动过缓、皮肤潮红、房室传导阻滞；很少出现心悸、水肿、低血压、心电图异常。

２．可引起恶心、呕吐、口渴、胃部烧灼感、便秘或腹泻、肝大、乏力、头晕、面红、皮肤红斑及疲倦、头痛、眩晕。

３．少见失眠、嗜睡、乏力等。

４．可有关节痛、胸痛。

５．如有黄疸、肝大、药疹及肝药酶升高应停药。

【制剂与规格】片剂：３０ｍｇ。注射液：１０ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】禁用于病窦综合征、房室传导阻滞、心动过缓、低血压、严重心力衰竭及心肌疾病。禁用于孕妇，哺乳期妇女应中断哺乳。伴有预激综合征者慎用。

【药物相互作用】

１．与β受体阻断药合用可致房室传导阻滞。

２．本品可降低地高辛的肾脏清除率，可使房室传导延长。

３．与丙吡胺合用可加重负性肌力作用。

４．与降压药合用增加降压作用，可致心动过缓。

５．本品可提高卡马西平的血药浓度，导致中毒。

硝苯地平Ｎｉｆｅｄｉｐｉｎｅ

其他名称：心痛定，硝苯吡啶，拜新同，得高宁，伲福达。

【药代动力学】口服后吸收迅速、完全，１０ｍｉｎ即可测出其血药浓度，嚼碎服或舌下含服ｔｍａｘ提前。口服１５ｍｉｎ起效，１～２ｈ作用达高峰，作用持续４～８ｈ；舌下给药２～３ｍｉｎ起效，２０ｍｉｎ作用达高峰。血浆蛋白结合率约９０％。血浆消除呈双相，ｔ１／２α２．５～３ｈ，ｔ１／２β为５ｈ。在肝脏内转化为无活性的代谢产物。约８０％经肾排泄，２０％随粪便排出。

【作用与用途】本品是二氢吡啶衍化物，能松弛血管平滑肌，扩张冠状动脉，增加冠脉血流量，同时扩张外周小动脉，降低血压，适用于各种高血压。具扩张冠状动脉和周围动脉、抑制血管痉挛作用，用于预防和治疗冠心病心绞痛，特别是变异型心绞痛。对气道的功能无不良影响，也适用于伴有哮喘或患有呼吸道阻塞性疾病的心绞痛患者。

【用法与用量】口服：５～１０ｍｇ／次，３次／ｄ。可舌下含服。

【不良反应】

１．常见面部潮红，其次是心悸、头痛、头晕、窦性心动过速。

２．偶有恶心、呕吐、食欲不振。

３．长期服用可出现踝部水肿，突然停药可出现撤药综合征，发生严重的心绞痛。

４．个别有舌根麻木、口干、多汗等。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。气雾剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。

【注意事项】

１．迅速扩张小血管会导致循环中的血容量减少。反射性引起交感神经兴奋，会出现心动过速、心悸等症状。

２．有少数患者服硝苯地平后有皮肤瘙痒。

３．低血压患者、对二氢吡啶类药物过敏患者及孕妇忌用。

【药物相互作用】

１．与β受体阻断药合用，个别患者可能诱发和加重低血压、心力衰竭和心绞痛。

２．与地高辛合用可导致地高辛清除率降低。

３．与蛋白结合率高的药物如双香豆素类、苯妥英钠、奎尼丁、奎宁、华法林等合用时，这些药物的游离浓度常发生改变。与奎尼丁合用，奎尼丁血药浓度下降。西咪替丁或雷尼替丁可使本品的浓度轻度增加。

４．与硝酸酯类合用，可控制心绞痛发作。

【附】硝苯地平控释片（拜新同）：口服，１次／ｄ，３０～６０ｍｇ口服，可维持２４ｈ降压与扩张冠状动脉的作用。

尼群地平Ｎｉｔｒｅｄｉｐｉｎｅ

其他名称：硝苯甲乙吡啶。

【药代动力学】口服吸收良好，约１．５ｈ血药浓度达峰值，但存在明显的首关效应。蛋白结合率为９８％。早期报道ｔ１／２为２ｈ，近期研究在１０～２２ｈ。口服后３０ｍｉｎ收缩压开始下降，６０ｍｉｎ后舒张压开始下降，降压作用在１～２ｈ最大，持续６～８ｈ。在肝内广泛代谢，其代谢产物７０％经肾排泄，８％随粪便排出。肝病患者血药浓度和ｔ１／２延长。

【作用与用途】本品为选择性血管扩张药，对血管的松弛作用较对心肌大１０倍。降压持续时间较长，用药１～２周后，１次给药作用可持续２４ｈ。扩张冠状动脉，降低心肌氧耗量，对缺血心肌有保护作用，对高血压伴有冠心病者效果显著。

【用法与用量】口服：每次１０～２０ｍｇ，１～３次／ｄ。

【不良反应】偶有轻度头痛、面红、口干，不影响用药。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．个别病例有碱性磷酸酶增高，肝功能不全时血药浓度可增高。

２．多数患者服用后仅有轻度低血压反应，常发生在初期调整药量期间或者增加药物用量时和合用β受体阻断药时。

３．极少数有严重冠状动脉狭窄者，服药期间或者增加剂量时，可发生心绞痛或心肌梗死。

４．少数服用β受体阻断药及有主动脉狭窄的患者，服用本品后可发生心力衰竭。

５．老年人使用时血药浓度较高，但ｔ１／２未延长，应适当减少剂量，初始剂量以１０ｍｇ／ｄ为宜。

【药物相互作用】

１．与β受体阻断药合用，可加强降压作用并可减轻降压后发生的心动过速；有可能诱发和加重体循环低血压、心力衰竭和心绞痛。

２．合用血管紧张素转化酶抑制药耐受性较好，降压作用加强。

３．与长效硝酸盐类合用有较好的耐受性。

４．与地高辛合用能够增加地高辛血浆浓度，平均增加４５％，应监测地高辛的血药浓度，以防地高辛过量或不足。

５．西咪替丁可抑制肝脏细胞色素Ｐ４５０酶，使本品的首关效应发生改变，合用时注意调整药物的剂量。

尼莫地平Ｎｉｍｏｄｉｐｉｎｅ

其他名称：尼莫同（Ｎｉｍｏｔｏｐ），尼立苏。

【药代动力学】本品为第二代二氢吡啶类钙拮抗剂。口服由肠道吸收，生物利用度为５％～１３％。ｔ１／２为３～４ｈ，肾衰竭者ｔ１／２可达２２ｈ以上。Ｃｍａｘ为１ｈ，血浆蛋白结合率为９８％。在肝内代谢，代谢产物１５％由尿中排出，其余经胆汁从粪便排出。本品具有脂溶性，易透过血－脑脊液屏障，脑脊液中浓度可达１２．５ｎｇ／ｍＬ。

【作用与用途】可选择性地作用于脑血管平滑肌，扩张脑血管、增加脑血流量，显著减少血管痉挛引起的缺血性脑损伤，预防蛛网膜下腔出血后的血管痉挛或灌注不足。无“窃血”现象。对蛛网膜下腔出血后的脑功能恢复有改善作用。有保护和促进记忆、智力恢复的作用，可改善意识和记忆的功能。用于脑血管疾患，如脑血管灌注不足、脑血管痉挛、蛛网膜下腔出血、脑卒中和偏头痛等。对突发性耳聋也有一定疗效。

【用法与用量】

１．口服每次１０～４０ｍｇ，３次／ｄ。

２．静脉滴注开始０．５ｍｇ／ｈ，２ｈ后加至１～２ｍｇ／ｈ。

【不良反应】

１．皮肤发红、发痒、口干、消化道不适、一过性头晕。

２．蛛网膜下腔出血者应用时约有１１．２％的患者出现血压下降，下降的程度与药物剂量有关。

３．肝炎、皮肤刺痛、胃肠道出血、血小板减少、头痛等。

４．个别患者可发生碱性磷酸酶、乳酸脱氢酶、血糖、血小板升高。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ、３０ｍｇ。注射液：１０ｍｇ（５０ｍＬ）。

【注意事项】

１．禁用于新近脑出血者。

２．脑水肿或颅内压增高者慎用。代谢产物具有毒性反应，肝功能损害者慎用。

３．在高血压合并蛛网膜下腔出血或脑卒中患者中，应注意减少或暂时停用降血压药物，或减少尼莫地平的剂量。

４．可产生假性肠梗阻，表现为腹胀、肠鸣音减弱。

５．避免与β受体阻断药或其他钙拮抗剂合用。

６．孕妇及哺乳期妇女忌用。

【药物相互作用】

１．与其他作用于心血管的钙通道阻断药联合应用可增加后者的作用。

２．由于西咪替丁抑制了本品代谢，当本品９０ｍｇ／ｄ与西咪替丁１０００ｍｇ／ｄ合用１周以上时，本品血药浓度可增加５０％。

尼卡地平Ｎｉｃａｒｄｉｐｉｎｅ

其他名称：硝苯苄胺啶，佩尔。

【药代动力学】口服吸收完全，０．５～２ｈ血药浓度达峰值，餐后服用血药浓度降低。口服２０ｍｇ、３０ｍｇ和４０ｍｇ稳态时的血药浓度分别为３６ｎｇ／ｍＬ、８８ｎｇ／ｍＬ和１３３ｎｇ／ｍＬ，个体差异较大，２～３ｄ后血药浓度达稳态，平均ｔ１／２为８．６ｈ。口服３０ｍｇ稳态时的生物利用度为３５％。血浆蛋白结合率＞９５％。在肝脏广泛代谢，６０％从尿中排出，３５％从粪便排出。严重肝肾功能异常者，药物浓度高于正常者，ｔ１／２明显延长。

【作用与用途】本品是一种强效力、水溶性的扩血管药物，对脑血管和冠状动脉有选择性，作用类似于尼群地平。可通过血－脑脊液屏障，扩张脑、心、肾血管，增加其血流量，降低末梢血管阻力，促进利尿，减轻心脏后负荷。可增加慢性稳定型心绞痛患者的运动耐量，减少发作频率。可降低轻、中度高血压患者的收缩压与舒张压，不改变血压的昼夜节律变化。有反射性心率加快和心肌收缩性增强作用，增加心脏射血分数及心排血量。适用于伴有心、脑后遗症的高血压患者及心绞痛和慢性冠状动脉供血不足者。

【用法与用量】口服：每次１０～３０ｍｇ，３次／ｄ。治疗高血压、心绞痛，起始剂量为２０ｍｇ／次，３次／ｄ，可随反应调整剂量至４０ｍｇ／次，３次／ｄ。

【不良反应】

１．有食欲不振、头晕、头痛、耳鸣、心慌、足踝部水肿、尿频、面部潮红等。

２．有时出现ＡＬＴ、ＡＳＴ升高。

３．少见心悸、心绞痛加重，减少剂量或加用β受体阻断药可以纠正。

４．有恶心、口干、便秘、乏力、皮疹等。

５．偶有胆红素、乳酸脱氢酶、胆固醇、尿素氮、肌酐升高，粒细胞减少，大剂量可引起心动过缓及心脏传导阻滞。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【注意事项】

１．有过敏反应者、肝肾功能障碍者、青光眼患者及低血压患者禁用。

２．重度主动脉狭窄、颅内出血尚未完全止血、脑卒中急性期颅内压增高、急性脑梗死和脑缺血、充血性心力衰竭患者及儿童慎用。

３．在治疗早期与β受体阻断药合用，应监测血压，以防发生低血压。最大降压作用是在血药峰浓度时，给药后１～２ｈ测血压。

４．孕妇及哺乳期妇女忌用。

【药物相互作用】

１．与利尿药、β受体阻断药等合用，增加降压效果。

２．与硝酸酯类、β受体阻断药等抗心绞痛药合用增加疗效。

３．与西咪替丁合用可增加本品的血药浓度。

４．与地高辛合用，须监测地高辛的血药浓度。

５．与环孢素合用，可使环孢素血药浓度升高。

尼索地平Ｎｉｓｏｌｄｉｐｉｎｅ

其他名称：硝苯异丙啶，尼尔欣。

【药代动力学】口服易吸收，Ｃｍａｘ为０．５～１．５ｈ，生物利用度为４０％左右。血浆蛋白结合率较高。ｔ１／２为３～５ｈ。自肝内代谢，７０％～７５％的代谢产物经肾脏排泄，１０％～１５％的原形药和代谢产物由粪便排出体外。血液透析不能清除本品。

【作用与用途】本品是强有力的钙拮抗剂，较硝苯地平的作用强４～１０倍，作用持续时间较长。对心率及心肌收缩力的影响很小，对扩张冠状血管则具有选择性。能降低心肌氧耗量和外周阻力，增加冠脉侧支循环的流量，使缺血的心肌功能得到改善。适用于原发性高血压、冠心病、心绞痛、缺血性心律失常的治疗。【用法与用量】口服：每次５～１０ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】和硝苯地平相似，但较轻。

１．有严重冠状动脉疾病的患者，在开始用钙通道阻断药治疗或增加剂量时，发作心绞痛的频率会增加、持续时间延长、程度加重，或发生急性心肌梗死。

２．可降低末梢血管阻力，在初始给药或增加剂量时，常发生低血压反应，应注意监测血压。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．对于充血性心力衰竭患者，本品慎与β受体阻断药合用。

２．肝硬化患者的血药浓度约为正常人的５倍，严重肝功能异常者慎用。

３．尼索地平缓释片需整个吞服，不能压碎服用。

４．不应与高脂肪饮食同用。

５．孕妇及哺乳期妇女忌用。

６．老年患者存在心、肝、肾功能减退或采用较多种药物治疗时，起始剂量应为低限值。

【药物相互作用】

１．与西咪替丁同服，本品的ＡＵＣ和Ｃｍａｘ升高３０％～４５％。

２．癫痫患者使用苯妥英与本品时，本品的血药浓度降低。要避免与任何ＣＹＰ３Ａ４诱导剂合用。

３．本品缓释片与阿替洛尔合用，降压作用强于单独用药。

４．奎尼丁可降低本品的生物利用度，本品可使奎尼丁的血药浓度升高２０％。

５．与西柚汁同服，可显著增加本品的生物利用度。

尼伐地平Ｎｉｌｖａｄｉｐｉｎｅ

【药代动力学】口服可迅速、完全吸收，由于明显的首关效应，绝对生物利用度为１４％～１９％。ｔ１／２为１５～２０ｈ。主要以代谢物经肾排泄。其药代动力学不受肾功能影响。

【作用与用途】本品为新的二氢吡啶类钙拮抗药，选择性扩张血管平滑肌，对血管Ｌ型钙通道具有高亲和力，能产生较长时间的血管扩张作用，较硝苯地平作用时间长２～３倍、血管扩张作用强５～１６倍。其抗高血压作用相当于尼卡地平、尼群地平、依那普利、氢氯噻嗪等。对稳定型或变异型心绞痛有效，对脑梗死患者能改善症状，具有较强的抗动脉粥样硬化作用。对心脏抑制作用较硝苯地平弱，而对血管选择性比硝苯地平高９～１０倍。治疗剂量没有负性肌力及负性频率作用。用于轻、中度高血压的治疗。

【用法与用量】口服：２～４ｍｇ，２次／ｄ。

【不良反应】和硝苯地平相似，潮红、水肿及肝功能异常的不良反应发生率较硝苯地平低。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ、４ｍｇ。

【注意事项】低血压及严重心力衰竭者忌用。

尼鲁地平Ｎｉｌｕｄｉｐｉｎｅ

其他名称：硝苯丙氧乙啶。

【作用与用途】本品化学结构和药理作用与硝苯地平相似。扩张冠状动脉的作用比硝苯地平强３～１０倍，持续时间长１倍。当心率、血压下降时，冠脉流量仍增加，可能是由于静脉回流增加所致。对心肌耗氧量无影响，可能由于交感兴奋，抵消其降低后负荷引起的耗氧量降低的结果。对肾动脉及股动脉也有较强的扩张作用。有强大的降压作用，但对心肌的抑制作用较弱，对房室传导的抑制作用仍较硝苯地平强。主要用于治疗高血压及心绞痛，也可用于缺血性心脏病时的心律失常的治疗。

【用法与用量】口服：每次３０～６０ｍｇ，２次／ｄ。

【不良反应】与硝苯地平相似，可见轻度腹胀、便秘、皮疹等。

【制剂与规格】片剂：３０ｍｇ。

【注意事项】本品抗心绞痛效果较好，不良反应较少，但应注意监测血压及心电图，避免血压过低及房室传导阻滞。

依拉地平Ｉｓｒａｄｉｐｉｎｅ

其他名称：易拉地平，导脉顺。

【药代动力学】本品是一种新型二氢吡啶类钙拮抗剂。口服吸收好，但肝脏首次效应明显。生物利用度为１７％，口服后９０～１２０ｍｉｎ药物血浆浓度达峰值。ｔ１／２为８～９ｈ。７０％代谢物经肾脏排泄，３０％代谢物从粪便排泄，仅１％药物以原形从肾脏排出。

【作用与用途】本品可扩张冠状动脉和外周动脉，但对心率、心肌收缩力及心脏传导系统影响较小，不引起反射性的心动过速。可降低总胆固醇和极低密度脂蛋白，升高高密度脂蛋白。抑制血小板聚集，减少脑梗死范围。使收缩压、舒张压、平均动脉压下降，心率减慢，总外周血管阻力下降，心排血量不变或略有增加，心肌耗氧量减少。尚可使肾血管扩张、肾血流量增加，并有排钠利尿作用。适用于各型高血压，也可用于心绞痛及心力衰竭患者的治疗。

【用法与用量】口服：２．５ｍｇ／次，２次／ｄ，可逐渐增加至每次７．５ｍｇ。

【不良反应】偶有心悸、头痛、眩晕、面部潮红、水肿。不良反应与剂量有关，当剂量在每日５ｍｇ以下时，不良反应明显降低，一般不因此而停药。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ、５ｍｇ。

【注意事项】

１．偶可引起肝功能异常。

２．开始时用小剂量治疗，如效果不明显，再逐渐加大剂量。

３．在治疗心力衰竭时可与强心药和利尿药合用。

【药物相互作用】

１．与β受体阻断药合用，对治疗高血压和心肌缺血有协同作用。可纠正β受体阻断药的缩血管作用。

２．与血管紧张素转化酶抑制药合用，可对血流动力学发挥更有利的影响。与其他血管扩张药合用时有协同作用，要防止低血压。

拉西地平Ｌａｃｉｄｉｐｉｎｅ

其他名称：乐息平（Ｌａｃｉｐｉｌ），司乐平。

【药代动力学】口服后，胃肠道吸收迅速但不完全，绝对生物利用度为３％～５２％，约９５％与血浆蛋白结合，ｔ１／２为７～８ｈ。经肝脏代谢，７０％以代谢物形式随粪便排出，其余代谢物随尿排出。

【作用与用途】本品可选择性地作用于血管平滑肌的钙通道，从而扩张周围动脉，减少外周血管阻力，降低血压。适用于高血压的治疗。

【用法与用量】口服：成人初始剂量为４ｍｇ，１次／ｄ，３～４周后必要时可增至６ｍｇ／ｄ。肝脏疾病患者及老年人初始剂量为２ｍｇ／ｄ，１次／ｄ；必要时可增至４ｍｇ或６ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】

１．有头痛、皮肤潮红、水肿、眩晕、心悸等症状。通常可在继续用药中逐渐消失。其他还有乏力、皮疹、红斑、瘙痒、食欲不振、恶心及多尿。

２．极少数病例有胸痛、牙龈增生、一过性碱性磷酸酯酶升高。

【制剂与规格】片剂：４ｍｇ。

【注意事项】

１．本品不经肾脏排泄，肾病患者无须修改剂量。

２．肝功能不全者因其生物利用度可能增加，增强降血压作用，需减量或慎用。有可逆性碱性磷酸酶增加。

３．窦房结功能异常者及心脏储备功能较弱的患者应慎用。

４．有引起子宫肌松弛的可能性，临产妇女慎用。

５．其代谢物可由乳汁排出，应用时不哺乳或哺乳时停止用药。

【药物相互作用】

１．与β受体阻断药、利尿药合用，降压作用可加强。

２．与西咪替丁合用，可使本品血药浓度增高。

３．与地高辛合用，地高辛的血药浓度峰值水平可增加１７％。

４．与普萘洛尔合用，可轻度增加两者的ＡＵＣ。

５．与华法林、甲苯磺丁脲、双氯芬酸钠、环孢素、安替比林等无特殊交叉反应。

乐卡地平Ｌｅｒｃａｎｉｄｉｐｉｎｅ

其他名称：再宁平（Ｚａｎｉｄｉｐ）。

【药代动力学】口服吸收良好，服药后１．５～３ｈ达到血药峰浓度，吸收后迅速、广泛地分布于组织与器官中。血浆蛋白结合率约为９８％。在肝脏代谢转化成非活性产物，其中约５０％从尿中排泄，其余从粪便排泄。ｔ１／２为２～５ｈ。因与脂质膜结合紧密，释放缓慢，故作用持久，可持续２４ｈ。

【作用与用途】本品是新一代的二氢吡啶类钙通道阻断药，具有较强的血管选择性，起效平缓，降压作用强，作用时间长，不良反应少。对血管平滑肌有直接的舒张作用，在体内有较强的降压作用，但对心率和心排血量的影响较小。脂溶性高，作用时间持久。适于轻、中度原发性高血压的治疗。

【用法与用量】口服：每次１０ｍｇ，１次／ｄ，餐前１５ｍｉｎ服。根据患者的个体反应可增至每次２０ｍｇ。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【不良反应】本品耐受性良好，可能出现的不良反应与其扩血管作用有关，如面部潮红、踝部水肿、头痛、心悸、心动过速、晕眩。偶见胃肠道反应、皮疹、疲劳、嗜睡、肌肉痛。极偶然可能出现低血压。

【注意事项】

１．患有轻、中度肝脏或肾脏疾病，或正在进行透析治疗者，需适当调整剂量。

２．患有其他心脏病或安装起搏器者、左心室流出道梗阻、未经治疗的充血性心力衰竭、不稳定性心绞痛、有严重肝肾疾病及近一个月内发生过心肌梗死者，服用时应慎重。

３．孕期和哺乳期不应服用。

【药物相互作用】

１．可与β受体阻断药、血管紧张素转化酶抑制药同时服用，与β受体阻断药同时在肝脏代谢，有协同作用。

２．同时服用地高辛或西咪替丁需注意观察血药浓度的变化。

３．与酮康唑、伊曲康唑、红霉素、氟西汀、利福平、特非那定、阿司咪唑、环孢素、胺碘酮、奎尼丁、某些苯二氮卓类如地西泮和咪达唑仑、普萘洛尔和美托洛尔，以及抗惊厥药苯妥英钠、卡马西平等同时服用应慎重。

４．西柚汁可增强本品的作用，应避免同时使用。

非洛地平Ｆｅｌｏｄｉｐｉｎｅ

其他名称：费乐地平，二氯苯吡啶，波依定（Ｐｌｅｎｄｉｌ）。

【药代动力学】口服吸收完全，生物利用度约为２０％。２．５～５ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为１０ｈ。血浆蛋白结合率约９９％。口服５～１０ｍｇ或２０ｍｇ，降压效应均可达２４ｈ。Ｖｄ约为１０Ｌ／ｋｇ。体内的全身血浆清除率约为１．２Ｌ／ｍｉｎ。肝功能不全的患者体内清除率为正常年轻人的６０％。

【作用与用途】本品为新型钙拮抗剂，可逆性竞争二氢吡啶结合位点，阻断血管平滑肌及心房肌细胞的电压依赖性Ｃａ２＋电流，并阻断Ｋ＋诱导的门静脉挛缩。对血管平滑肌选择性抑制作用强于对心肌作用。降低外周血管阻力，使血压下降与血药浓度呈正相关。随周围血管阻力降低而致轻度排钠利尿作用。第１周开始服药时轻度增加心率，长期使用心率可增加５～１０次／ｍｉｎ。增加心排血量及心脏指数，扩张冠状动脉及脑动脉。适用于心力衰竭、高血压及心绞痛、高血压伴脑血管供血不足等。

【用法与用量】口服：５～１０ｍｇ／次，２～３次／ｄ。波依定的用量为２．５～５ｍｇ／次，１次／ｄ，自小剂量开始，可控制血压２４ｈ。

【不良反应】

１．在开始治疗或增加剂量时，个别人会出现面部潮红、头痛、头晕、踝部水肿和睡眠欠佳及疲劳等。也有出现牙龈肿大。

２．偶见恶心、腹痛、皮疹、瘙痒、心悸、心动过速。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ、５ｍｇ。缓释片剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．主动脉瓣狭窄、肝脏损害、严重肾功能损害、急性心肌梗死后心力衰竭者慎用。

２．失代偿性心力衰竭、急性心肌梗死、不稳定性心绞痛患者，孕妇及哺乳期妇女，对非洛地平过敏者忌用。

３．剂量超过１０ｍｇ／ｄ可增加降压作用，但增加周围性水肿和其他血管扩张不良事件的发生率。

４．用药期间注意监测血压，防止血压突然降低，发生心动过速及昏厥现象。

【药物相互作用】

１．本品是ＣＹＰ３Ａ４的底物，诱导ＣＹＰ３Ａ４的药物如卡马西平、苯妥英、苯巴比妥、利福平和圣·约翰草可使本品血药浓度降低；抑制ＣＹＰ３Ａ４的药物如伊曲康唑、酮康唑、红霉素、环孢素或西咪替丁可使本品血药浓度升高。

２．本品可使他克莫司血药浓度升高。

３．与美托洛尔合用可使美托洛尔的ＡＵＣ和Ｃｍａｘ分别增加３１％和３８％。

４．与地高辛合用未见心力衰竭患者的地高辛药代动力学发生显著改变。

５．摄入西柚汁可使本品血药浓度明显升高。

氨氯地平Ａｍｌｏｄｉｐｉｎｅ

其他名称：阿莫洛地平，安洛地平，络活喜（Ｎｏｒｖｓｃ），兰迪。

【药代动力学】口服吸收良好，且不受摄入食物影响，给药后６～１２ｈ血药浓度达高峰，生物利用度为６４％～８０％，Ｖｄ约为２１Ｌ／ｋｇ。血浆蛋白相结合率９７．５％。ｔ１／２为３５～５０ｈ，１次／ｄ，连续给药７～８ｄ后血药浓度达稳态。通过肝脏广泛代谢为无活性的代谢物，１０％的原药和６０％的代谢产物由尿液排出。

【作用与用途】本品为二氢吡啶类钙离子拮抗剂，阻断细胞外钙离子经细胞膜钙通道进入心肌和平滑肌细胞内。直接舒张血管平滑肌，具有抗高血压作用。也可以通过扩张外周小动脉和冠状动脉，减少总外周阻力，降低心脏后负荷，减少心肌耗氧量及解除冠状动脉痉挛，改善心肌缺血，缓解心绞痛。用于高血压、冠心病心绞痛的治疗。

【用法与用量】口服：治疗高血压的初始剂量为５ｍｇ／次，１次／ｄ。最大剂量为１０ｍｇ／次，１次／ｄ。

【不良反应】

１．常见疲劳、虚弱无力、背痛、全身不适、疼痛、体重增加或减低及头痛、头晕、肌张力增高、感觉异常、皮肤潮红、口干、出汗增加、震颤、嗜睡、味觉异常、耳鸣。少见视力障碍。

２．可见低血压、心悸、水肿、昏厥、血管炎、咳嗽、呼吸困难、鼻炎、恶心、呕吐、腹痛、消化不良、牙龈增生、胰腺炎、排便习惯改变、尿频、排尿困难、遗尿、乳腺增生。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．对二氢吡啶类钙拮抗剂过敏者禁用。极少数伴有严重冠状动脉阻塞性疾病的患者，开始使用本品或增加剂量时，出现心绞痛发作频率增加、时间延长，或发生急性心肌梗死。

２．用于严重主动脉狭窄患者或与其他血管扩张药合用时注意发生低血压。

３．充血性心力衰竭患者使用钙离子拮抗剂应谨慎，以防心力衰竭加重。

４．肝功能受损的患者使用时，氨氯地平ｔ１／２延长。

５．本品的血药浓度改变与肾功能损害程度无相关性，肾衰竭患者也可以使用正常剂量。

６．哺乳期妇女使用本品时应终止哺乳。

７．老年患者可用正常剂量，开始宜用小剂量，逐渐增量。

【药物相互作用】

１．与噻嗪类利尿药、α受体阻断药、β受体阻断药、血管紧张素受体拮抗药、长效硝酸酯类药物、非甾体抗炎药、抗生素和口服降糖药合用是安全的。

２．地高辛、苯妥英钠、华法林或吲哚美辛合用不影响血浆蛋白结合率和地高辛血浆浓度，不改变华法林的凝血酶原时间。

３．和阿托伐他汀合用不影响本品药代动力学。

贝尼地平Ｂｅｎｉｄｉｐｉｎｅ

其他名称：Ｃｏｎｉｅｌ，元治。

【药代动力学】口服后吸收较快，约１ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为１～２ｈ。在给药后４８ｈ内尿中排泄量约为总给药量的３５％，粪中排泄约为３６％；给药后１２０ｈ内尿中排泄为３６％，粪中排泄约为５９％。通过激活血管内皮ＮＯ合成酶（ｅＮＯＳ）和增强ｅＮＯＳ基因表达，增加ＮＯ生成并通过其抗氧化作用抑制ＮＯ灭活，对血管内皮起保护性作用。

【作用与用途】本品是二氢吡啶类钙拮抗剂，缓慢而持续的降压作用与血药浓度无相关性。原发性高血压患者口服１次／ｄ，在２４ｈ内显示稳定的降压效果。对劳力性心绞痛患者的缺血性心电图变化，有显著的改善作用。同时改善肾功能，可见肾血流量显著增加。高血压合并慢性肾功能不全者口服后，肌酐清除率及尿素清除率显著增加。扩张冠状动脉和外周血管。用于治疗高血压和心绞痛。

【用法与用量】口服：成人２～４ｍｇ／次，１次／ｄ，早饭后服用。根据年龄及症状调整剂量，如效果不满意，可增至８ｍｇ／次，１次／ｄ。重症原发性高血压患者４～８ｍｇ／次，１次／ｄ。

【不良反应】

１．少数出现ＡＬＴ、ＡＳＴ、γ－ＧＴ、ＡＬＰ、胆红素、ＬＤＨ、ＢＵＮ、肌酐升高，需注意观察，如有异常应停药。

２．少数患者出现白细胞减少、嗜酸性粒细胞增加、心悸、颜面潮红、潮热、血压降低、头痛、头重、眩晕、步态不稳、直立性低血压。

３．极少数患者出现嗜睡，麻木感，便秘，皮疹，面部、小腿、手水肿，Ｇ蛋白偶联受体激酶上升及胸部重压感、心动过缓、心动过速、期前收缩、腹部不适感、恶心、胃灼热、口渴、腹泻、呕吐、瘙痒感、耳鸣、手指发红、咳嗽、尿频、乏力、光敏症。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ。

【注意事项】

１．血压过低、严重肝功能损害的患者慎用。

２．停药时应逐渐减量，突然停用可使症状恶化。

３．服用中有可能引起血压过度降低，出现一过性意识丧失等，应停药并予以适当处置。可出现因降压引起的眩晕，从事高空作业、驾驶汽车者等应予以注意。

４．持续性腹膜透析的患者，有时透析排液呈白浊状，故应注意与腹膜炎等相鉴别。

５．老年患者用药时，应从小剂量２ｍｇ／ｄ开始，慎重给药。

６．心源性休克患者服用后可能使症状恶化。

７．孕妇或哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】

１．与其他降压药合用，降压作用增强可能引起血压过度降低。

２．本品可抑制肾小管的地高辛分泌，使血中地高辛浓度上升，可引起洋地黄中毒。

３．西咪替丁、利福平促进钙拮抗剂代谢，可降低本品的血药浓度，使降压作用减弱。

４．西柚汁抑制本品在肝脏的代谢，使血药浓度升高，有可能使血压过度降低。

阿折地平Ａｚｅｌｎｉｄｉｐｉｎｅ

其他名称：贝琪。

【药代动力学】口服后吸收良好，不受肝脏首关效应的影响，ｔｍａｘ为１．５～３ｈ，其血药浓度呈剂量依赖性。在首次通过肝脏时即迅速代谢，生物利用度很低。ｔ１／２为１９～２３ｈ。空腹给药时的Ｃｍａｘ及ＡＵＣ０～∞与餐后比较，分别为餐后的３８％及６９％。体外血浆蛋白结合率很高，为９０％～９１％，Ｖｄ大，使其具有较高的组织穿透作用。在肝脏与小肠代谢，药物及代谢产物经尿液排泄２６％，通过粪便排泄６３％。

【作用与用途】本品是一种新型二氢吡啶类钙通道阻断药，它能减慢心率，与血管组织具有高亲和性，作用和缓，极少引起反射性心动过速。其降压反应－时间曲线与第三代钙拮抗剂氨氯地平非常相似，但所引起的心动过速较氨氯地平要少。长期服用后心率和ＰＲＡ有下降的趋势。由于其高脂溶性，主要分布在血管组织，还显示出良好的抗动脉粥样硬化与保护肾脏和心脏的作用。通过扩张血管降低血压，降压呈剂量依赖性，作用缓慢而持久。具有冠状血管扩张作用和抗高血压作用。适于治疗心力衰竭和高血压危象，作用迅速。

【用法与用量】口服：成人初始剂量为８ｍｇ／次，１次／ｄ，最大剂量１６ｍｇ／次，１次／ｄ。根据个体反应７～１４ｄ后调整剂量。

【不良反应】轻微而短暂，与剂量有关。常见不良反应与其他二氢吡啶类钙阻断药相似，有头痛、心悸、面色潮红、头晕、腿水肿、焦虑不安、疲劳、皮疹、瘙痒；打战、胃肠紊乱、胃部不适、恶心、腹痛、便秘；发热及总胆固醇、肌酸激酶、血清钾、肝功能异常，总胆红素、尿酸、尿素升高及尿内结晶增加等。可有过敏反应。

【制剂与规格】片剂：８ｍｇ、１６ｍｇ。

【注意事项】

１．首次服用少数患者会出现血压过低。

２．可能出现头晕，高空作业、驾驶车辆、操作机械时应注意。

３．服用本品施行腹膜透析的患者，若透析液出现白色混浊，应与腹膜炎相鉴别。

４．严重肝肾功能不全者及老年患者慎用。

５．突然停药会使原发性高血压病情加剧、会导致不稳定性心绞痛，应缓慢减量直至安全停药。

６．孕妇及哺乳期妇女禁用。

７．老年患者应从８ｍｇ或从更低剂量开始给药。

【药物相互作用】

１．与伊曲康唑、咪康唑、ＨＩＶ蛋白酶抑制剂、利托那韦、沙奎那韦、茚地那韦、西咪替丁、甲磺酸依麦替尼布、甲磺酸地拉韦定、红霉素、克拉霉素、葡萄汁等合用，降低阿折地平的清除率。

２．与辛伐他汀、环孢素、苯二氮卓类药物、地西泮、咪达唑仑、三唑仑等合用，相互降低清除率。

３．与枸橼酸坦度螺酮合用，增强降压作用。

４．与利福平、苯妥英、苯巴比妥合用，增加阿折地平的清除率。与地高辛合用阻碍地高辛从肾脏的排泄。

西尼地平Ｃｉｌｎｉｄｉｐｉｎｅ

其他名称：西尔尼地平，西乐，久悦，致欣。

【药代动力学】健康成年男子单次口服本品５ｍｇ、１０ｍｇ和２０ｍｇ，Ｃｍａｘ分别为４．７ｎｇ／ｍＬ、５．４ｎｇ／ｍＬ和１５．７ｎｇ／ｍＬ，呈剂量依赖性增加趋势。主要在肝脏经ＣＹＰ３Ａ４和ＣＹＰＡＣ１９代谢，代谢产物从尿中排出，血浆蛋白结合率为９９．３％。

【作用与用途】本品为亲脂性二氢吡啶类钙通道阻断药，与血管平滑肌细胞膜上Ｌ型钙通道位点结合后，可抑制Ｃａ２＋跨膜内流，从而松弛、舒张血管平滑肌，发挥降压作用，其降压活性与硝苯地平、尼卡地平相似，但起效慢，作用维持时间长，对心肌抑制较弱，并且有较强的扩张冠脉作用。用于治疗原发性高血压。

【用法与用量】口服：初始剂量为５ｍｇ，１次／ｄ，早饭后服用。最大剂量为１０ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】

１．心血管系统心悸，胸痛，低血压，心电图ＳＴ段压低、Ｔ波逆转，心率增快及期前收缩，头痛，头晕，眩晕，嗜睡，失眠，手颤及健忘。

２．内分泌及代谢系统胆固醇升高，尿糖阳性，空腹血糖异常及血钾、血磷、血钙异常。

３．血液系统血小板减少及白细胞计数、血细胞比容、嗜酸性粒细胞、淋巴细胞等异常。

４．消化系统味觉异常、口渴、呕吐、腹痛、腹胀、便秘、黄疸及ＡＬＴ、ＡＳＴ上升。

５．泌尿系统尿频，尿酸、肌酐、ＢＵＮ升高，尿蛋白阳性，尿沉淀阳性。

６．骨骼肌肉肩部肌肉僵硬感，腓肠肌痉挛。

７．其他皮肤潮红，眼干、充血，过敏反应（皮肤红肿、瘙痒、药疹），燥热，畏寒，水肿，疲倦。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】

１．曾有钙离子拮抗剂导致不良反应者及充血性心力衰竭患者慎用。

２．本品可引起血压过低等症状，禁用于高空作业者、驾驶员及机械操作者。

３．停药时应逐渐减量，注意观察临床症状，突然停药可使病情恶化，减量至５ｍｇ时换用其他药物。

４．高龄患者应从低剂量５ｍｇ开始，注意观察用药反应。

５．肝肾功能不全者血药浓度升高，应慎用。

６．对本品过敏者、高度主动脉瓣狭窄者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

７．不稳定性心绞痛、未治疗的心力衰竭及１个月内曾发生过心肌梗死者不推荐使用。

【药物相互作用】

１．与麻黄碱、伪麻黄碱、利福平和育亨宾合用，本品的降压作用减弱。

２．与金丝桃苷类药物、西咪替丁合用可增强本品的作用。

３．与酮康唑、伊曲康唑合用，本品血药浓度增加。

４．与地高辛合用可使地高辛浓度升高，甚至引起中毒。

５．与β受体阻断药合用，特别是心力衰竭患者要谨慎。

６．如使用芬太尼麻醉，建议术前３６ｈ停用本品。

７．与ＣＹＰ３Ａ４抑制剂（如红霉素、氟西汀及ＨＩＶ蛋白酶抑制药等）、ＣＹＰ３Ａ４诱导剂（如苯妥英钠、卡马西平等）、需ＣＹＰ３Ａ４代谢的药物（如环孢素）、抑制或诱导ＣＹＰ２Ｃ１９的药物、需ＣＹＰ２Ｃ１９代谢的药物（如奥美拉唑）等合用时应慎重。

８．与葡萄柚汁合用可使本品代谢减少，药物浓度升高。

桂利嗪Ｃｉｎｎａｒｉｚｉｎｅ

其他名称：脑益嗪，肉桂嗪，肉桂苯哌嗪，桂益嗪。

【药代动力学】口服经３～７ｈ血药浓度达峰，生物利用度为７５％，口服的生物利用度个体差异大。血浆蛋白结合率为３０％。主要在肝脏代谢，口服７２ｈ后以原形及代谢产物从粪便中排出６６％，从尿中排出２３％。

【作用与用途】本品为哌嗪类钙通道阻断药，可阻止血管平滑肌的钙离子内流，直接对血管平滑肌起作用。可扩张脑血管，增加脑血流量。改善脑循环及冠脉循环，对脑血管有一定的选择作用。常用于脑动脉硬化与脑血管意外后的康复治疗。用于脑血栓形成、脑栓塞、脑动脉硬化、脑出血恢复期、蛛网膜下腔出血恢复期、脑外伤后遗症、内耳眩晕症、冠状动脉粥样硬化及由于末梢循环不良引起的疾病等治疗。可用于慢性荨麻疹、老年性皮肤瘙痒等过敏性皮肤病。无血压下降及心率增快的不良反应。

【用法与用量】

１．口服２５～５０ｍｇ／次，２～３次／ｄ。

２．静脉注射２０～４０ｍｇ／次，缓慢注射。

【不良反应】

１．常见头痛、头晕、嗜睡、疲惫等神经系统症状及胃肠道反应。

２．偶有皮疹及红斑等。

３．可出现体重增加（一般为一过性）。

４．长期服用偶见抑郁和锥体外系反应（如运动徐缓、强直、静坐不能）、口干、肌肉疼痛。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。胶囊剂：２５ｍｇ、７５ｍｇ。注射液：２０ｍｇ。

【注意事项】

１．怀疑有颅内出血者禁用。有过敏史或有抑郁症病史者禁用。

２．严格控制药物应用剂量，当应用维持剂量达不到治疗效果或长期应用出现锥体外系症状时，应当减量或停服药。

３．患有帕金森病等锥体外系疾病时，应当慎用本制剂。

４．驾驶员和机械操作者慎用，以免发生意外。

５．本品可随乳汁分泌，孕妇和哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】

１．与乙醇、催眠药或镇静药合用时，加重镇静作用。

２．与苯妥英钠、卡马西平联合应用，可降低本品的血药浓度。

盐酸氟桂利嗪ＦｌｕｎａｒｉｚｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ

其他名称：氟苯桂嗪，氟脑嗪，西比灵（Ｓｉｂｅｌｉｕｍ）。

【药代动力学】口服后２～４ｈ血浆浓度达高峰，ｔ１／２为１８ｄ。因其作用时间长，每日只需服药１次，维持量为５～１０ｍｇ／ｄ，２～３个月血中药物达稳定浓度。可完全代谢，主要以原形及其代谢产物的形式经胆汁自粪便中排出。

【作用与用途】本品为哌嗪的衍化物，属钙拮抗剂。具有细胞膜稳定作用，只对病理性过多的钙离子内流有抑制作用，而对生理性钙离子内流无影响。对钙离子引起的心肌慢反应动作电位、正性肌力作用、血管自发的肌源性收缩活动及周围血管的静息血流量无影响，对内源性去甲肾上腺素、５－羟色胺及前列腺素样物质与实验性高血钾引起的血管收缩则有明显的舒张作用。能降低脑缺氧引起的红细胞黏稠度过高和血小板释放反应。主要用于脑动脉硬化、偏头痛、中枢性眩晕等。

【用法与用量】口服：１０ｍｇ／次，１次／ｄ，睡前服。

【不良反应】同桂利嗪。

【制剂与规格】胶囊剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．极个别患者在治疗过程中疲惫现象会逐渐加剧，此时应停止治疗。

２．可引起困倦，驾驶员或操纵机械者应慎用。

３．医生应定期观察患者，在出现锥体外系或抑郁症状时应及时停药。如果在维持治疗时疗效下降，亦应停止治疗。

４．禁用于有抑郁症病史、帕金森病或其他锥体外系疾病症状的患者。

５．哺乳期妇女在服用本品期间不宜哺乳。

盐酸丁咯地尔ＢｕｆｌｏｍｅｄｉｌＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ

其他名称：步复迈，意鲁顿。

【药代动力学】口服后，在肠道中容易吸收并广泛分布到体液和组织中。单剂量口服本品６００ｍｇ，ｔｍａｘ为３～６ｈ，Ｃｍａｘ为１０００～１６００ｎｇ／ｍＬ，ｔ１／２为４～９ｈ。平均稳态血药浓度１０００～１５００ｎｇ／ｍＬ。Ｖｄ为８０～１１０Ｌ，血浆蛋白结合率为６０％～８０％。可进入外周组织，并通过肝脏代谢。主要以原形或其代谢产物的形式经肾脏排泄。

【作用与用途】本品为α受体阻断药，具有较弱的非特异性钙离子拮抗作用。可松弛血管平滑肌，扩张血管，减少血管阻力，改善大脑及四肢微循环血流。适用于周围血管疾病和末梢血液循环障碍疾病，如雷诺综合征、血栓闭塞性脉管炎、间歇性跛行及突发性耳聋、糖尿病视网膜病变、冻疮、血管痉挛，以及慢性脑供血不足引起的眩晕、耳鸣、智力减退、记忆力下降、注意力不集中、定向力障碍、老年性痴呆、脑出血及脑外伤后遗症。

【用法与用量】

１．口服每次０．６ｇ，１次／ｄ。

２．静脉滴注每次０．１～０．２ｇ，１次／ｄ，在葡萄糖注射液或生理盐水２５０～５００ｍＬ中稀释后缓慢滴注。

【不良反应】常见的有胃肠不适、头痛、眩晕和肢体皮肤刺痛、灼热感等。均轻微，停药后可消失。过量使用或肾功能不全者会导致严重的神经和心血管不良反应，如痉挛、癫痫发作、肌阵挛、心动过速、低血压、心律失常、血液循环停止。

【制剂与规格】片剂：０．３ｇ、０．６ｇ。注射液：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇及哺乳期妇女、儿童不宜使用。

２．肝肾功能不全者慎用。老年患者肝脏代谢缓慢，经肾脏、粪便排泄率减慢，应慎用。

３．对本品过敏者、甲状腺功能亢进、阵发性心动过速、脑出血及其他近期内有大量失血或有出血倾向者禁用。

４．使用有一定的危险性，不能超过最大用量。

５．用前必须检查肌酐清除率，使用中仍须定期检查。

６．６５岁以上和体重不足５０ｋｇ的患者及正在服用降压药者慎用。

７．可引起头晕、嗜睡等症状，驾驶员及操作机械者不宜服用。

８．片剂不应与注射剂同时使用。

【药物相互作用】与降血压药物合用时，可能加重血压的下降。

哌克昔林Ｐｅｒｈｅｘｉｌｉｎｅ

其他名称：双环己哌啶，沛心达，心舒宁。

【作用与用途】本品为较弱的钙拮抗剂，有抑制Ｃａ２＋内流作用，能舒张血管平滑肌，明显扩张冠状动脉，增加冠脉血流量，对心绞痛治疗效果较好。由于其不良反应较多（周围神经炎、颅内压升高、肝功能障碍），限制了它作为首选抗心绞痛药。能减慢心率，减轻左心室负荷，降低心肌氧耗量。有利尿及支气管扩张作用。可使慢性心绞痛患者运动耐量提高。无负性肌力作用，可用于心功能明显受损的心绞痛患者。作用缓慢持久，用药后需２～４周才能有明显效果，一般使用本品不超过３个月。用于室性心律失常有效，对室上性心律失常疗效较差。由于不良反应较严重，仅用于其他抗心绞痛药无效的严重心绞痛患者的预防或治疗。

【用法与用量】口服：每次１００ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】

１．服药期间可有头晕、头痛、眼花、恶心、呕吐、乏力、震颤等。

２．最大缺点是可致肝脏和周围神经损害，须经常检查肝功能。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】肝肾功能损害及心肌梗死急性期者禁用。糖尿病患者慎用。出现严重毒性症状应停药。

比帕里定Ｂｅｐｒｉｄｉｌ

其他名称：苄丙洛，双苯吡乙胺，苄普地尔，开克。

【药代动力学】口服胃肠道吸收完全，在肝脏代谢，随尿、粪排泄。ｔ１／２为（３３±１６）ｈ，蛋白结合率高达９８％以上，属脂溶性化合物，Ｖｄ为（８．０±６．３）Ｌ／ｋｇ。主要在肝脏代谢，代谢产物由尿、粪排出。每日１次给药即可，多次给药后，体内廓清率下降，血浓度增加，易出现毒性作用。

【作用与用途】本品是一种较新的长效钙通道阻断药，兼具钠通道阻断作用，具有抑制心肌及血管平滑肌细胞膜钙通道的作用；属电压依赖性，阻断作用随剂量增大而增加。对冠状动脉扩张作用近似硫氮卓酮，对周围血管扩张作用较硝苯地平弱，适用于其他药物治疗无效或不能耐受患者的慢性稳定型心绞痛的治疗。因其可阻断钠通道，也有奎尼丁样效应和动作电位时程，使ＱＴ间期延长，减慢心率，延缓传导，使ＡＨ、ＨＶ间期轻度延长，使心房、房室结、心室有效不应期延长，延长房室旁道的前向和逆向传导时间及有效不应期，可用于治疗室上性或室性心律失常。

【用法与用量】

１．口服每次１００～２００ｍｇ，２次／ｄ。最大剂量为６００ｍｇ／ｄ。

２．静脉注射室上速或室性心动过速者，２～４ｍｇ／ｋｇ缓慢静脉注射。

【不良反应】

１．常见胃肠道反应，个别人有麻痹性肠梗阻，停药可好转。

２．大剂量用药时可有震颤、虚弱、头昏、眼花等中枢神经系统症状。

３．有致窦性心动过缓、房室交界区性心律、ＱＴｃ间期延长、室性期前收缩二联律甚至尖端扭转型室性心动过速等心律失常作用。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。粉针剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．严重肝功能不全及老年患者慎用。

２．低血钾时用本品易引起尖端扭转型室性心动过速。

３．有严重室性心律失常史、病态窦房结综合征或Ⅱ～Ⅲ度房室传导阻滞、低血压、心功能失代偿、先天性ＱＴ间期延长综合征患者禁用。

【药物相互作用】

１．与洋地黄合用时不影响血浆地高辛浓度。

２．地高辛、呋塞米、氯丙嗪、水杨酸、甲基多巴、普萘洛尔、奎尼丁、普鲁卡因胺，利多卡因、丙吡胺和华法林对本品的蛋白结合率无影响。

３．不建议与其他使ＱＴ间期延长的药物、抗心律失常药物（如奎尼丁和普鲁卡因胺）、强心苷和三环类抗抑郁药合用。

普尼拉明Ｐｒｅｎｙｌａｍｉｎｅ

其他名称：乳酸心可定，双苯丙胺。

【药代动力学】口服吸收迅速，主要经肝代谢。ｔ１／２为１４．１ｈ，生物利用度为８２．２％。

【作用与用途】作用与硝苯地平相似，除具有阻断Ｃａ２＋内流作用外，尚具有抑制磷酸二酯酶和抗交感神经作用。降低心肌收缩力和松弛血管平滑肌，可增加冠脉血流量、降低心肌氧耗量、促进侧支循环，可用于心绞痛的防治。能抑制心室的传导和减弱心肌收缩力，对室性期前收缩和室性心动过速有一定效果。并有轻度β受体阻断药及奎尼丁样作用，减慢心率。

【用法与用量】口服：每次１５～３０ｍｇ，３次／ｄ，最大剂量为６０ｍｇ，３次／ｄ，症状减轻后可逐渐减量。

【不良反应】胃部不适、恶心、食欲不振、倦怠、皮疹。大剂量可引起忧郁、嗜睡，减量后症状可逐渐消失。

【制剂与规格】片剂：１５ｍｇ。

【注意事项】

１．肝功能异常、心力衰竭、高度房室传导阻滞者忌用。

２．与降压药同用要适当减量。

利多氟嗪Ｌｉｄｏｆｌａｚｉｎｅ

其他名称：利多福心，立得安，Ｃｏｒｆｌａｚｉｎｅ。

【药代动力学】口服后２～４ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为１６～２４ｈ，代谢物随尿、粪排出体外。

【作用与用途】本品为哌嗪类钙拮抗药，可干扰钙离子的转运而扩张周围中小动脉及减低静脉张力，选择性地扩张冠状动脉，且有增强腺苷扩张冠状动脉的作用，可明显增加冠脉血流量，并能促进侧支循环。同时还可以减慢心率、延缓房室传导，能降低心脏前、后负荷。用于冠心病心绞痛和急性心肌梗死的治疗。

【用法与用量】口服：６０ｍｇ／次，第１周６０ｍｇ／ｄ，第２周１２０ｍｇ／ｄ，直到见效为止。最大剂量可达３６０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．可有头痛、眩晕、胃肠道症状。皮肤反应及抑郁少见。

２．可使ＱＴ间期延长，引起严重室性心律失常，特别是与洋地黄类药物合用时，应慎重。

【制剂与规格】片剂：６０ｍｇ。

【注意事项】

１．急性心肌梗死、心脏传导阻滞者及孕妇禁用。

２．用于心肌梗死急性期可有“冠脉窃血”现象。


第三节 血管紧张素转化酶抑制药

肾素－血管紧张素－醛固酮系统（ＲＡＡＳ）在高血压发生、发展中起重要作用，其中血管紧张素Ⅱ是主要的效应肽。血管紧张素转化酶抑制药（ＡＣＥＩ）抑制血管紧张素Ⅰ转换为血管紧张素Ⅱ，不灭活缓激肽，产生降压效应：①抑制循环中、组织中的ＲＡＳ；②减少神经末梢去甲肾上腺素的释放；③减少内皮细胞生成内皮素；④增加缓激肽和扩血管性前列腺素的形成；⑤使醛固酮分泌减少和（或）肾血流量增加，以减少钠潴留。ＡＣＥＩ类药物尽管作用机制相同，但与酶结合的方式、强度、前体状态、作用时间及消除或排泄方式各异。其降低血压的效应相当于利尿药或β受体阻断药。大多数在１ｈ内出现降压效应，但需要几周才能达到最大降压效应。

ＡＣＥＩ对轻度充血性心力衰竭者也可降低死亡率。ＡＣＥＩ可增加胰岛素敏感性，用以治疗胰岛素依赖或非依赖性高血压糖尿病患者。可降低高血压及正常血压而有糖尿病肾病患者的微量蛋白尿，可减缓肾衰竭。ＡＣＥＩ对肾小球滤过率减少的肾脏病患者有减少蛋白尿作用。对原因不明的肾衰竭者使用要慎重，若双侧肾动脉狭窄可促使急性肾衰竭。

重度血容量减少，重度主动脉瓣、二尖瓣狭窄，限制性心包炎，重度充血性心力衰竭，肾性高血压或孤立肾伴肾动脉狭窄，服用非甾体抗炎药的肾功能不全者联用ＡＣＥＩ可发生高钾血症，加剧肾衰竭。

不良反应发生率低于１０％。干咳最常见，发生率为１％～３０％，常在用药几天至几周内发生。最严重的不良反应为血管神经性水肿，可能与缓激肽有关。

卡托普利Ｃａｐｔｏｐｒｉｌ

其他名称：开博通（Ｃａｐｏｔｅｎ）。

【药代动力学】口服后吸收迅速，吸收率在７５％以上。口服１５ｍｉｎ起效，１～１．５ｈ达血药峰浓度，作用持续６～８ｈ。血循环中２５％～３０％与蛋白结合。ｔ１／２约为４ｈ，肾功能损害时会发生药物潴留。降压作用为进行性，数周达最大治疗作用。在肝内代谢为二硫化物等。经肾脏随尿液排出体外，４０％～５０％以原形排出，其余为代谢物。可在血液透析时被清除。不能通过血－脑脊液屏障。

【作用与用途】本品是第一代血管紧张素转化酶抑制药，在体内以高度亲和力可逆性地结合到转换酶的活性中心，使之不能将血管紧张素Ⅰ转换为血管紧张素Ⅱ，而抑制肾素－血管紧张素－醛固酮系统。同时抑制缓激肽及去甲肾上腺素的释放，降低抗利尿激素水平，减轻水钠潴留，增强其降压作用。主要通过降低周围血管阻力降低血压，不引起反射性交感神经激活，不伴有心动过速。通过降低血管阻力和降低心室充盈压，减轻心脏负荷，使肾血流量增加，肾小球滤过率改善。用于高血压和心力衰竭的治疗。

【用法与用量】口服：开始每次６．２５ｍｇ，３次／ｄ，渐增到１２．５ｍｇ，３次／ｄ，最大剂量为１００ｍｇ／ｄ。宜餐前１ｈ服用。

【不良反应】

１．皮疹，伴瘙痒和发热，常发生于治疗４周内，呈斑丘疹或荨麻疹，减量、停药或给予抗组胺药后消失，７％～１０％伴嗜酸性粒细胞增多或抗核抗体阳性。

２．心悸、心动过速、胸痛、咳嗽、味觉迟钝。

３．蛋白尿，常发生于治疗开始８个月内，其中１／４出现肾病综合征，但蛋白尿在６个月内渐减少，治疗不受影响。

４．低血压，引起眩晕、头痛、昏厥，尤其在缺钠或血容量不足时易发生。

５．血管性水肿，见于面部及四肢，也可引起舌、声门或喉血管性水肿，应予警惕。

６．白细胞与粒细胞减少，有发热、寒战，治疗３～１２周出现，以第１０～３０日最显著，停药后持续２周。

【制剂与规格】片剂：１２．５ｍｇ、２５ｍｇ。

【注意事项】

１．本品可使血尿素氮、肌酐、血钾增高，在有肾病或长期严重高血压而血压迅速下降后易出现，偶有血清肝药酶增高。

２．以下疾病应慎用：自身免疫性疾病如严重系统性红斑狼疮，白细胞或粒细胞减少的机会增多；骨髓抑制；脑动脉或冠状动脉供血不足，可因血压降低而加剧缺血；主动脉瓣狭窄，可使冠状动脉灌注减少；严格限制钠盐或透析者，可能发生突然而严重的低血压。

３．本品可使白细胞减少，需定期检查，若过低，暂停用药后可以恢复。

４．出现血管神经性水肿应停用药，迅速皮下注射１∶１０００肾上腺素０．３～０．５ｍＬ。

５．本品能通过胎盘，可排入乳汁，孕妇、哺乳期妇女禁用。

６．老年人须酌减剂量，过敏者禁用。

【药物相互作用】

１．与利尿药或其他降压药、神经节阻滞药或β受体阻滞药合用，都会引起降压作用加强，注意避免引起低血压。

２．与其他扩血管药同用可能致低血压，合用时应从小剂量开始。

３．与可引起钾潴留的药物如螺内酯、氨苯蝶啶、阿米洛利同用可引起血钾过高。

４．与内源性前列腺素合成抑制剂如吲哚美辛同用，将使降压作用减弱。

５．与锂剂联合，可能使血清锂水平升高而出现毒性。

６．与布比卡因合用，可引起严重心动过缓和低血压，甚至意识丧失。

７．与骨髓抑制药（如硫唑嘌呤）合用，可加重骨髓抑制。

８．与环孢素合用可使肾功能下降。

９．与别嘌醇合用可引起过敏反应。

依那普利Ｅｎａｌａｐｒｉｌ

其他名称：苯丁酯脯酸，苯酯脯酸，悦宁定，依苏，怡那林。

【药代动力学】依那普利是前体药物，其乙酯部分在肝内被迅速水解，转化成它的有效代谢物依那普利拉而发挥降压作用。口服约６８％被吸收，服药后１ｈ，血浆浓度可达峰值。ｔ１／２为１２～１４ｈ，给药量的１／３药量随粪便排出，２／３由肾排泄。服药２０ｍｉｎ后广泛分布于全身，肝、肾、胃和小肠药物浓度最高，大脑中浓度最低。依那普利拉主要由肾脏排泄。肾功能不全者可出现药物蓄积，能用血液透析法清除。

【作用与用途】本品为含羧基的血管紧张素转化酶抑制药，作用时间长，不良反应少，是一种较强的动、静脉血管扩张药，能减小外周血管阻力，增加心排血量，有良好的血流动力学和心脏保护作用。适用于各种高血压及心力衰竭的治疗。重度心力衰竭患者可与利尿药和洋地黄类药物合用。

【用法与用量】口服：开始每次５～１０ｍｇ，１～２次／ｄ，最大剂量为４０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．可发生口干、干咳、咽痛、声音嘶哑、支气管炎、呼吸困难、鼻窦炎、鼻炎、支气管痉挛或哮喘、肺浸润、口腔炎、舌炎，可引起喉部、咽部和（或）舌部的血管神经性水肿。

２．可有头昏、头痛、嗜睡、疲劳、上腹不适、恶心、腹痛和消化不良。

３．偶尔发生过敏性反应，出现皮疹、荨麻疹、瘙痒，以及唇、面和（或）四肢的血管性神经水肿。可能伴随发热、肌痛或肌炎、关节痛或关节炎、脉管炎、浆膜炎、白细胞增多、血沉和（或）抗核抗体（ＡＮＡ）增加。

４．罕见昏迷、抑郁、睡眠障碍、阳痿、外周感觉异常、平衡失调、肌肉痉挛、神经过敏、混乱、耳鸣、视觉模糊、偏侧味觉缺失。

５．罕见贫血、血小板减少、中性粒细胞减少、嗜酸性粒细胞增加。

６．偶尔可能出现胆红素和肝药酶升高。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】

１．用于治疗心力衰竭患者，大部分出现低血压。由于血压下降，可能会引起心肌梗死或休克。

２．须从低剂量开始，在监测肾功能和血钾水平的基础上逐渐增加剂量。肾性高血压或双侧肾动脉狭窄者服用，可使血压显著下降和发生肾损害。

３．与利尿药同时应用时，出现血中尿素和肌酐水平变化。

４．对于肾衰竭（或）和心力衰竭的患者，同时服用保钾利尿药和补充钾盐，可引起高血钾症。

５．在已有肾功能损害和服用高剂量ＡＣＥＩ者可见蛋白尿。

６．可引起血管神经性水肿，甚至危及生命。须立即皮下注射０．３～０．５ｍｇ肾上腺素或者在心电图和血压监测下缓慢静脉注射０．１ｍｇ肾上腺素。

７．肝功能异常者依那普利转变成依那普利拉的速度延缓。

８．如出现黄疸、肝功能异常、肝炎、胰腺炎、肠梗阻应立即停用。

９．有肾功能障碍、胶原蛋白疾病及同时服用别嘌醇、普鲁卡因胺或其他免疫抑制剂者会发生粒细胞缺乏和范科尼综合征。肾功能障碍者会出现血尿、血肌酸和血钾浓度增加、血钠浓度降低。

１０．透析患者在用依那普利治疗时，如同时使用聚丙烯腈或甲基烯丙基硫化钠高通量滤膜透析，可能发生过敏性反应甚至休克。

【药物相互作用】

１．其他降压药物、解热镇痛药、利尿药、麻醉药、抗抑郁药、抗癌药、免疫抑制剂、肾上腺皮质醇、治疗痛风和糖尿病的药物会影响本品的疗效及不良反应。

２．服药时饮酒会增加酒精的作用。

３．高盐食物会降低本品的疗效。

４．与环孢素合用可使肾功能下降。

５．利福平可降低本品疗效。

６．阿司匹林也可以降低本品的降压作用。

雷米普利Ｒａｍｉｐｒｉｌ

其他名称：瑞泰（Ｔｒｉｔａｃｅ）。

【药代动力学】口服后吸收迅速，吸收率达６０％以上，在１ｈ内可达血浆峰浓度。其活性代谢产物———雷米普利拉用药后２～４ｈ达血药峰浓度。服药后１～２ｈ内产生明显的降压效应；雷米普利拉的有效ｔ１／２是１３～１７ｈ；以较低的剂量（１．２５～２．５ｍｇ）给药时，有效ｔ１／２明显延长，不依赖于药物剂量。１次／ｄ给药，４ｄ后可达稳态血浆浓度。降压效应可以维持２４ｈ。其代谢产物６０％从尿中排泄，４０％从粪便排泄。

【作用与用途】本品为第三代血管紧张素转化酶抑制药，不含巯基，经吸收后在肝脏水解生成有活性的雷米普利拉起作用，是强效和长时间作用的ＡＣＥＩ。会导致血管紧张素Ⅱ及醛固酮血浆浓度的下降，使外周血管扩张和阻力下降而产生有益的血流动力学效应。无反射性心动过速，对血浆地高辛浓度无影响。用于治疗原发性高血压及急性心肌梗死２～９ｄ后出现的轻、中度心力衰竭。

【用法与用量】口服：治疗高血压，起始剂量为２．５ｍｇ／ｄ，晨服，如该剂量下血压不能达正常，可增加至５ｍｇ／ｄ。维持剂量为２．５～５ｍｇ／ｄ，最大剂量不超过１０ｍｇ／ｄ。中度肾功能损害者、超过６５岁的老年人或糖尿病患者的起始剂量为１．２５ｍｇ／ｄ，晨服，维持剂量为２．５ｍｇ／ｄ，最大剂量不能超过５ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．可发生心悸、心绞痛、心肌梗死、短暂性脑缺血发作（ＴＩＡ）、脑卒中。

２．可出现心律失常或致心律失常加重及急性肾衰竭。

３．可有干咳、支气管痉挛、鼻炎、舌炎和口腔干燥。

４．偶尔会出现胃痛、恶心、呕吐、上腹部不适及消化系统紊乱。若有肝功能异常、胰腺炎、肠梗阻、黄疸或显著的肝药酶升高，须停药。

５．偶见皮肤过敏反应或血管神经性水肿，极少见银屑病样疹或天疱疮样疹、结膜刺激、脱发、指甲松离、雷诺现象。

６．个别有发热、肌痛、关节痛、血管炎、嗜酸性粒细胞增多症和（或）抗核抗体滴度增加。

７．可发生头痛和疲劳、困倦、忧郁、睡眠紊乱、软弱无力、性欲下降、感觉异常、平衡失调、神志迷乱、焦虑、疲乏、颤抖、听力障碍、视力模糊和味觉紊乱。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ。

【注意事项】

１．在用本品治疗期间，如果使用某些聚丙烯腈或甲基烯丙基硫化钠高通量滤膜紧急透析或血液过滤，有发生过敏反应及休克的危险。

２．使用硫酸葡聚糖进行低密度脂蛋白分离清除或使用昆虫毒素脱敏治疗期间服用本品，可能发生威胁生命的过敏样反应。

３．孕期及哺乳期妇女禁用。

４．临床相关的蛋白尿、电解质紊乱、免疫反应紊乱或结缔组织疾病患者，同时用抑制免疫反应药物、别嘌醇、普鲁卡因胺者，血红蛋白浓度、血细胞比容、白细胞或血小板计数可能下降。应权衡利弊并对临床和实验室指标监测后才可使用。

５．伴有盐和（或）体液流失、心力衰竭、严重高血压和合用利尿药时，可使血压过度降低。

６．糖尿病患者服用本品可见血清钾浓度升高、尿蛋白排出量增加。

【药物相互作用】

１．抗高血压药物和其他具有潜在降压作用的药物可增强本品的降压效果。

２．镇痛药、抗炎药物可减弱本品的降压效果。

３．与钾盐、保钾利尿药和其他可导致血钾升高的药物合用可显著升高血钾浓度。

４．与锂剂合用可导致血清锂浓度增高。

５．与催眠药、麻醉药合用能使降压效果更加明显。

６．与别嘌醇、细胞生长抑制剂、免疫抑制剂、有全身作用的皮质醇类、普鲁卡因胺合用能导致白细胞减少症。

７．本品能增强口服降糖药和胰岛素的降糖效果。

８．与肝素合用，可能升高血清钾浓度。

培哚普利Ｐｅｒｉｎｄｏｐｒｉｌ

其他名称：哌林多普利，普吲哚酸，雅施达。

【药代动力学】口服吸收迅速，吸收率为６５％～７０％。培哚普利水解为培哚普利拉起作用，口服单一剂量后４～６ｈ血中药物浓度达到峰值，可持续２４ｈ以上。血浆蛋白结合率小于３０％，为浓度依赖性。连续服用培哚普利后（每日１次），平均４ｄ达到稳态浓度，有效的累积ｔ１／２约为２４ｈ。在肌酐清除率＜６０ｍＬ／ｍｉｎ的患者，血浆培哚普利拉浓度显著升高。心力衰竭患者，药物的清除延缓。培哚普利的血液透析清除率是７０ｍＬ／ｍｉｎ。肝硬化患者，培哚普利药代动力学有所改变，母药的肝清除率减半，而培哚普利拉的生成量并无减少。

【作用与用途】本品为长效的血管紧张素转化酶抑制药，具有扩张血管，增加其顺应性的作用，也可以使左心室重量指数下降，逆转心室重构及保护内皮细胞功能。一次口服４ｍｇ后，降压作用可持续２４ｈ以上，动态血压监测谷峰比为７５％～１００％。使用１个月可稳定血压。继续使用不降低疗效，停药无反跳现象，与利尿药合用可增加降压疗效。适用于轻、中度高血压。

【用法与用量】

１．治疗高血压１次／ｄ，４ｍｇ／次，清晨口服，必要时单一剂量可增至８ｍｇ。老年人开始剂量为２ｍｇ，逐渐增至４ｍｇ。

２．治疗充血性心力衰竭开始剂量为２ｍｇ，清晨口服，维持治疗剂量为２～４ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】

１．可有刺激性干咳、疲劳、头痛、失眠。

２．偶有味觉异常、上腹部不适及局部皮疹；尿素氮和肌酐增高、蛋白尿、血管神经性水肿、红细胞及血小板减少。

【制剂与规格】片剂：４ｍｇ。

【注意事项】

１．在开始服用前３ｄ停用利尿药，如有必要以后可再加用利尿药。

２．用药前后注意测定肾功能。

３．禁用于先天性半乳糖血症者。

４．在免疫抑制患者，有引起中性粒细胞减少或粒细胞缺乏的危险，应避免大剂量给药。

５．系统性红斑狼疮或硬皮病引起的肾衰竭患者、合并免疫抑制治疗和（或）可能引起白细胞减少的患者慎用。手术麻醉可致低血压者慎用。

６．本品能通过胎盘，对母体和胎儿有毒性作用。

【药物相互作用】

１．与保钾利尿药合用，可致高钾血症。

２．与锂剂合用升高血锂浓度甚至达到毒性水平。须严密监测血锂水平并调整剂量。

３．与雌二醇、氮芥合用，可使发生血管神经性水肿的危险性增加。

４．与丙米嗪等抗抑郁药、镇静药合用，可增强降压作用，并增加直立性低血压发生的风险。

贝那普利Ｂｅｎａｚｅｐｒｉｌ

其他名称：洛汀新（Ｌｏｔｅｎｓｉｎ）。

【药代动力学】本品口服后在肝脏被水解为贝那普利拉，其抑制血管紧张素转化酶抑制药活性比贝那普利高２００倍。禁食情况下，口服后１～２ｈ贝那普利拉血药浓度达峰值，不禁食口服后２～４ｈ血药浓度达峰值。血清蛋白结合率为９６．７％。２０％的药物以贝那普利拉、４％以贝那普利葡萄糖苷酸、８％以贝那普利拉葡萄糖苷酸经尿排除。贝那普利拉从胆汁排泄的量为１１％～１２％。在多次给药时，贝那普利拉的ｔ１／２是１０～１１ｈ。１次／ｄ，２～３ｄ后贝那普利拉达稳态血药浓度。以５～２０ｍｇ，１次／ｄ，口服，作用可持续２４ｈ。

【作用与用途】本品是一种新型第三代、不含巯基的血管紧张素转化酶抑制药。除具降血压及治疗心功能不全外，还能降低尿蛋白的排泄量，延缓多种病因所致肾衰竭的进程，对糖尿病肾病和肾小球肾病则作用更明显，但不能逆转病变进程。用于各型高血压和充血性心力衰竭。

【用法与用量】口服：高血压患者１０～２０ｍｇ，１次／ｄ；充血性心力衰竭者初始剂量为２．５ｍｇ／ｄ，可根据病情逐渐增加至２０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．可见头晕、头痛、疲劳、症状性低血压、胃肠道不适及皮疹、瘙痒、潮红、尿频、咳嗽，常见停药原因是咳嗽。

２．可有直立性低血压、昏厥及心绞痛、心悸和肢体水肿。

３．治疗期间可出现血肌酐水平增高，继续治疗多可恢复正常。

４．可有便秘、胃炎、呕吐、胰腺炎和黑粪症。

５．可见焦虑、性欲减退、失眠、神经过敏、感觉异常。

６．偶见Ｓｔｅｖｅｎｓ－Ｊｏｈｎｓｏｎ综合征、天疱疮、过敏反应、光过敏、潮红；血小板减少症、溶血性贫血；哮喘、支气管炎、呼吸困难、鼻窦炎、感染、尿道感染、阳痿、脱发、关节痛、肌痛。

７．可发生血钾、尿酸、血糖、血清胆红素和肝药酶升高，也有低钠血症、心电图变化、白细胞减少症和蛋白尿者。

８．可引起脸部、肢体、嘴唇、舌、声门或喉部血管性水肿。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】

１．严重充血性心力衰竭患者，使用ＡＣＥＩ可引起血压过低、尿少、进行性氮质血症、急性肾衰竭甚至死亡。

２．对孤立肾、肾动脉狭窄或双侧肾动脉狭窄的高血压患者，服用后可引起尿素氮和血清肌酐值升高。

３．使用ＡＣＥＩ治疗，同时用高通透性聚丙烯腈膜透析、高流量半透膜透析的患者，可发生类过敏反应，应换另一类半透膜或换服另一类抗高血压药物。

４．进行外科手术或使用可降低血压的麻醉药的患者，贝那普利将导致血压明显降低。

５．可引起粒细胞缺乏症和骨髓抑制，常见于肾功能损害特别是伴有系统性红斑狼疮或硬皮病者。

６．如出现黄疸或肝药酶明显升高，应停止使用。

７．孕妇及哺乳期妇女禁用。

８．老年患者可能伴有肾脏功能减退，应注意剂量选择及监测肾功能。

【药物相互作用】

１．正在使用利尿药或最近才开始使用利尿药的患者服用贝那普利，会出现血压过度降低的情况。

２．使用锂剂治疗期间服用本品，可增加血清锂的水平和锂中毒症状。

赖诺普利Ｌｉｓｉｎｏｐｒｉｌ

其他名称：苯丁赖脯酸，利压定，捷赐瑞，麦道欣宁。

【药代动力学】口服后６～８ｈ血药浓度达峰值。生物利用度为２５％～５０％。不易与血浆蛋白结合，口服１０ｍｇ后，平均Ｖｄ为１．２４Ｌ。吸收的药物以原形从尿排出。有效半衰期约为１２．６ｈ，终末半衰期约为３０ｈ。服用１次／ｄ，３ｄ后血药浓度达稳态，肾功能减退时药物有蓄积。肾清除率平均为１０６ｍＬ／ｍｉｎ，主要通过肾脏排泄。

【作用与用途】本品是不含巯基的新一代长效ＡＣＥＩ，是依那普利的活性代谢产物依那普利拉的赖氨酸衍生物。通过使血管舒张素和醛固酮分泌减少而降低血压。还可抑制激肽酶Ⅱ，减少缓激肽降解，使前ＰＧＥ２和ＰＧＩ２合成增多，增强血管舒张作用。可减轻心脏前负荷和后负荷，纠正心功能不全。用于高血压和充血性心力衰竭。【用法与用量】口服，每次５～１０ｍｇ，１次／ｄ，最大剂量不超过４０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】与其他的血管紧张素转化酶抑制药相似。

１．常见干咳、头昏、头痛、心悸、乏力等。

２．少数患者服后有头晕、头痛、腹泻和疲劳。

３．偶见咳嗽、恶心、皮疹、低血压、心悸、胸痛和哮喘。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【注意事项】１．使用利尿药及血容量不足者及手术麻醉时服用本品者易出现低血压。

２．孕妇、哺乳期妇女、儿童及肾功能严重受损者慎用。

３．应用利尿药或有心力衰竭、脱水及钠耗竭者，必须从小剂量开始，以避免低血压。

４．本品应用期间应定期测白细胞、尿常规，肾损害者应测血钾、血尿素氮及肌酐。肾衰竭患者要减少剂量或延长给药时间。

【药物相互作用】

１．吲哚美辛可减弱本品的降压作用。

２．本品可使血钾升高，故不宜与保钾利尿药或钾盐合用。

３．与罗非昔布合用，可减弱本品降压作用，故联用或停用罗非昔布时，应注意监测血压。

福辛普利Ｆｏｓｉｎｏｐｒｉｌ

其他名称：蒙诺（Ｍｏｎｏｐｒｉｌ）。

【药代动力学】口服后吸收率约３６％，食物可影响其吸收的速度，但不影响其吸收量。吸收后７５％在肝和胃肠道黏膜处水解生成活性代谢产物福辛普利拉，其抑制血管紧张素转化酶的作用比福辛普利强。口服单剂后１ｈ内起作用，２～４ｈ达血药峰浓度，作用维持约２４ｈ。４４％～５０％经肾清除，４６％～５０％经肝清除后从肠道排泄。血液透析和腹膜透析时本品的清除量分别为肾清除的２％和７％。

【作用与用途】本品是一种含磷酰基的血管紧张素转化酶抑制药，是福森普利拉的前体药，抑制血管紧张素Ⅰ转化为血管紧张素Ⅱ，也抑制激肽酶，使缓激肽降解减缓。有舒张血管及减少醛固酮分泌、降低血压和减低心脏前后负荷、改善心脏功能的作用。适用于轻、中、重度高血压及心力衰竭。

【用法与用量】口服：初始剂量为１０ｍｇ，１次／ｄ，４周后可根据血压调节剂量，最大剂量不超过４０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】与依那普利相似。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．充血性心力衰竭、肾血管性高血压、肾动脉狭窄患者，注意防止加重肾衰竭。

２．自身免疫性疾病患者服用时，发生白细胞及粒细胞减少。

３．脑或冠状动脉供血不足，可因血压降低而加重缺血。

４．肾功能障碍者使本品潴留并使血钾升高，白细胞及粒细胞减少或骨髓抑制的机会增多。

５．肝功能障碍者可使本品在肝内的代谢减低。

６．严格限制钠盐或进行透析治疗者，首剂应用可能发生严重的低血压。

７．血尿素氮、肌酐浓度增高常为暂时性，在有肾病或严重高血压而血压迅速下降时易出现。

８．用药期间发生血管神经性水肿时应停药，并皮下注射肾上腺素，静脉注射氢化可的松。

【药物相互作用】

１．与利尿药同用时降压作用增大，可能引起低血压，故原用利尿药者应停药或减量。

２．本品开始用小剂量，逐渐调整剂量。

３．与其他扩血管药同用可能致低血压，应从小剂量开始。

４．与β受体阻断药有较小的相加作用。

５．与保钾利尿药同用可能引起血钾过高。

６．甾体抗炎镇痛药可抑制肾前列腺素合成并引起水钠潴留，与本品同用时可使降压作用减弱。

西拉普利Ｃｉｌａｚａｐｒｉｌ

其他名称：一平苏（Ｉｎｈｉｂａｃｅ）。

【药代动力学】口服后迅速地被转化为具有药理活性的西拉普利拉。进食后服用降低其吸收率。生物利用度约６０％。用药后２ｈ内达到血药峰浓度，浓度与剂量有直接关系。１次／ｄ服用后，有效半衰期为９ｈ，并以原形从肾脏排除。口服后１ｈ起效，３～７ｈ作用达高峰，降压作用可维持２４ｈ。肾功能不全者，肌酐清除率降低时，药物清除率也降低，药物排泄延缓，血药浓度比肾功能正常者要高。肾功能正常的老年患者，其血药浓度要比年轻患者高４０％，药物清除率要较之低２０％。肝硬化者药代动力学改变和老年患者相似。慢性心力衰竭患者的清除率与肌酐清除率密切相关。

【作用与用途】本品为非巯基类血管紧张素转化酶抑制药，在体内代谢为具有活性的西拉普利拉后产生血管紧张素转化酶抑制作用，使血管紧张素Ⅱ减少，增加缓激肽的降压作用。适用于原发性高血压、肾性高血压及充血性心力衰竭的治疗。

【用法与用量】口服：１次／ｄ，应在每日的同一时间服药。治疗原发性高血压，通常剂量范围是２．５～５．０ｍｇ。治疗肾性高血压时，起始剂量应为０．５ｍｇ或０．２５ｍｇ。维持剂量应个体化调整。

【不良反应】

１．最常见有咳嗽、头痛、眩晕、恶心、消化不良、疲倦、乏力、低血压及皮疹等。多数不良反应是短暂性的，轻度或中度，无须中止用药。

２．少有血管神经性水肿，可能伴有喉头水肿，故一旦波及面部、口唇、舌、声带和（或）喉头时，必须立刻停用并进行适当治疗。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ、５ｍｇ。

【注意事项】

１．主动脉瓣狭窄或心脏流出道阻塞者禁用。

２．偶见症状性低血压者，特别是呕吐、腹泻、已服用利尿药、低钠饮食或血液透析后、腹水、低钠或低血容量的患者。

３．慢性心力衰竭患者用后可能会导致血压显著降低；肾功能不全者使用时，可根据肌酐清除率而调节剂量。

４．用于单侧或双侧肾动脉狭窄患者，可能会使尿素氮和血肌酐增加，通常随着中止用药和（或）给予利尿药治疗而恢复。

５．与具有降压作用的外科麻醉药合用时，能导致动脉性低血压。

６．服药期间，若使用高通量多丙烯腈膜继续血液透析、血液过滤或ＬＤＬ分离性输血，可导致过敏性反应。

７．若在服用本品期间，同时接受黄蜂或蜜蜂毒液做脱敏治疗，可能发生过敏性反应。脱敏治疗前要停用西拉普利，并且不可用β受体阻断药来代替西拉普利。

【药物相互作用】

１．与地高辛、硝酸盐类、呋塞米、噻唑类、口服降糖药及Ｈ２受体拮抗剂等合用，未见地高辛浓度增高及其他药物相互作用。

２．与其他降压药物合用时可能会引起相加作用。

３．与保钾利尿药合用，可引起血钾增高，特别是在肾功能不全者。

４．与非甾体抗炎药物合用时，可能会降低本品的降压作用。

咪达普利Ｉｍｉｄａｐｒｉｌ

其他名称：依达普利，达爽（Ｔａｎａｔｒｉｌ）。

【药代动力学】口服后在体内转化成活性代谢物咪达普利拉，６～８ｈ后血浆中咪达普利拉的浓度达峰值，ｔ１／２为８ｈ。２４ｈ尿中总排泄量为服用剂量的２５．５％。健康成人口服１０ｍｇ／次，连续服用７ｄ，血浆中咪达普利拉的浓度在３～５ｄ后达稳态，未见有体内蓄积；但肾功能障碍患者与健康成年人比较，可见ｔ１／２延长和Ｃｍａｘ升高。

【作用与用途】本品可拮抗血管紧张素转化酶，使外周血管舒张，降低血管阻力，降低血压。适用于治疗原发性高血压及肾实质性病变所致的继发性高血压。

【用法与用量】口服：成人５～１０ｍｇ／次，１次／ｄ。重症高血压或肾实质性病变所致继发性高血压患者，起始剂量为２．５ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．不良反应大多轻微，主要有咳嗽、咽部不适、头晕、直立性低血压、皮疹等。

２．偶有伴呼吸困难的面、舌、咽喉部血管神经性水肿，严重血小板减少，肾功能不全恶化或氨基转移酶升高。

３．可引起各种血细胞减少。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】

１．重症肾功能障碍、两侧肾动脉狭窄、脑血管障碍及高龄患者慎用，术前２４ｈ内最好不用。

２．有过敏史者、孕妇、血液透析患者禁用。

３．重症高血压患者、进行血液透析者、服用利尿药者、进行低盐疗法的较严重患者，须从小剂量开始用药。

４．偶尔可因降压作用引起眩晕、蹒跚等，高空作业等危险作业时应注意。

５．用葡萄糖硫酸纤维素吸附器进行治疗的患者及利用丙烯腈和烯丙基磺酸钠膜进行血液透析的患者使用本品可导致过敏性反应。

６．老年人服用时，应从低剂量开始（２．５ｍｇ），根据病情酌情增减剂量，调整服用间期。

７．哺乳期妇女慎用，必须用时，应中止哺乳。

【药物相互作用】

１．与保钾利尿药或钾盐合用可使血清钾升高。

２．与锂剂合用可能引起锂中毒。

３．使用利尿药治疗的患者，初次服用本品会使降压效果增强。

４．与非甾体抗炎药物合用则使本品降压作用减弱。

５．其他有降压作用的药物也可增强本品的降压作用。

６．地高辛可减少本品的胃肠道吸收，降低生物利用度。

７．与辣椒素合用，可增加咳嗽发生率。

喹那普利Ｑｕｉｎａｐｒｉｌ

【药代动力学】口服吸收迅速，不受食物影响，吸收率约为６０％，在肝脏和消化道内水解成具有更强活性的喹那普利拉。原药达峰时间为１ｈ，喹那普利拉为２ｈ。二者的ｔ１／２分别为（０．８９±０．０６）ｈ和（２．２±０．２）ｈ。肝功能减退者原药水解减少，肾功能减退者清除率下降。

【作用与用途】本品为无巯基、长效的口服血管紧张素转化酶抑制药，可抑制血管紧张素转化酶，阻止血管紧张素Ⅰ转化为血管紧张素Ⅱ，从而使血管紧张素Ⅱ所介导的血管收缩作用减弱，降低动脉的血管阻力，同时抑制醛固酮的合成，减少醛固酮所产生的水和钠的潴留，使血压下降。本品具有持续２４ｈ的长效降压作用，具有降低动、静脉外周阻力的作用，也能对充血性心力衰竭发挥疗效，是除洋地黄及利尿药外治疗心力衰竭的主要辅助药。适用于常规药物治疗效果不满意或不良反应较多的高血压及充血性心力衰竭者。

【用法与用量】口服：轻、中度高血压患者，起始剂量为１０ｍｇ，１次／ｄ，如降压效果不满意，可增至２０～３０ｍｇ／ｄ，最大剂量为４０ｍｇ，１次／ｄ或分２次服用，维持剂量一般为１０ｍｇ／ｄ。本品增量时通常要间隔１～２周。对已服用利尿药的患者，起始剂量应减半。重度高血压者，药物增量后血压下降仍不满意，可加用小剂量的利尿药或钙拮抗剂。充血性心力衰竭患者在应用利尿药、强心苷治疗的基础上，喹那普利起始剂量为５ｍｇ／ｄ，注意监测是否有症状性低血压。

【不良反应】

１．常见的不良反应为干咳、头痛、眩晕、疲劳和感觉异常。

２．其他不良反应有恶心、呕吐、消化不良、腹泻、低血压、皮疹、水肿和瘙痒。

３．偶有血清肌酐及血尿素氮升高。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．对服用利尿药、长期限盐、有腹泻或呕吐，使血容量不足者，服用喹那普利有可能发生首剂低血压。

２．对心力衰竭并出现首剂低血压者，应减少剂量或暂停使用。

３．主动脉瓣狭窄及肥厚性心肌病患者慎用。

４．肾功能不全者需减少剂量或减少用药的次数，并且要注意尿素氮、血清肌酐和血钾的变化。如肌酐清除率＜１５ｍＬ／ｍｉｎ，剂量应再减半，并增加用药间隔时间。双侧肾动脉狭窄或只有单侧肾并伴肾动脉狭窄者，可出现血尿素氮和血清肌酐增高，停喹那普利可予逆转。老年患者肾功能随年龄增加而下降，其起始剂量应为５ｍｇ／ｄ。

５．既往用血管紧张素转化酶抑制药曾出现血管神经性水肿者忌用。如发生在咽喉部，因可引起气道阻塞，除应立即停药外，还应立即给予必要的治疗，如皮下注射１∶１０００肾上腺素０．３～０．５ｍＬ以保证呼吸道畅通。

６．孕妇及哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】

１．与利尿药合用时，因血容量不足或低钠可引起低血压。

２．应避免同时应用保钾利尿药，以免使血钾升高。

３．与洋地黄类药、β受体阻断药、钙拮抗剂等合用不影响相互的药代动力学。

４．与利尿药和（或）β受体阻断药合用能增强降压作用。

５．本品含碳酸镁，能减少四环素类抗菌药物的吸收。

６．所有血管紧张素转化酶抑制药均会减少锂经肾的排出。

群多普利Ｔｒａｎｄｏｌａｐｒｉｌ

其他名称：泉多普利。

【药代动力学】本品本身无活性，在体内转化成群多普利拉后发挥作用。作用出现时间迟而维持时间长。群多普利拉具有较强的亲脂性，组织穿透力强。口服吸收不受饮食影响，吸收率为４０％～５０％。ｔｍａｘ约为１ｈ，血浆蛋白结合率为８０％。吸收后在肝脏水解成群多普利拉，后者ｔｍａｘ为６ｈ，血浆蛋白结合率为９４％。原药在体内清除很快，ｔ１／２仅为０．７ｈ；群多普利拉的清除慢，稳态时ｔ１／２可长达２４ｈ。经尿和粪便排出，肾功能减退者清除减慢。

【作用与用途】本品通过抑制血管紧张素转化酶，维持长效的抗高血压作用，并能抑制血管紧张素诱导的血压升高反应，减低心脏肥大，降低左心室重量和右心室的血管紧张素Ⅱ（ＡｎｇⅡ）浓度，但对血浆的ＡＧＴⅡ浓度并无影响。群多普利在有效剂量范围０．５～２ｍｇ内降血压作用与剂量成正比。

【用法与用量】口服：每次０．５～２ｍｇ，１次／ｄ。治疗高血压时单一剂量是２ｍｇ／ｄ。治疗２～４周后必要时可加倍剂量。肾功能不全的老年人剂量不须调整。之前用过利尿药的，剂量应从０．５ｍｇ开始。肾衰竭患者，如果肌酐清除率＜３０ｍＬ／ｍｉｎ，剂量以０．５ｍｇ／ｄ开始服。必要时可增至单一剂量１ｍｇ／ｄ。

【不良反应】发生率较低，极少需要停药。长期服用有少数出现干咳、头痛、头昏、无力、心悸、低血压、恶心、胃肠功能紊乱、瘙痒、皮疹和水肿等。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ、１ｍｇ、２ｍｇ。胶囊剂：２ｍｇ。

【注意事项】

１．肾衰竭患者剂量应酌减。

２．肝功不全者血药浓度将升高，需从０．５ｍｇ开始，并根据治疗反应调整剂量。剂量不宜超过２ｍｇ／ｄ，超过２ｍｇ疗效不再增加而刺激肾素分泌的作用明显增强。

３．孕妇及哺乳期妇女禁用。药物性高血压患者或因服用ＡＣＥＩ引起的血管神经性水肿者禁用。

【药物相互作用】与利尿药合用可提高疗效，但需注意血压下降过低。

螺普利Ｓｐｉｒａｐｒｉｌ

【药代动力学】本品是一种新型的不含巯基的ＡＣＥＩ，结构类似于依那普利。口服吸收快，吸收率为５０％～６０％。在体内迅速分解为螺普利酸而发挥作用。２ｈ血药浓度达峰值。ｔ１／２为１．７～１．９ｈ，长期给药浓度不变，但血管紧张素转化酶抑制作用减少３０％。主要经胆汁排泄。

【作用与用途】可通过增加供氧和降低耗氧双通道治疗心肌缺血，减少心绞痛发生次数和硝酸酯类的用量。扩张血管，减少水钠潴留，可作为一线抗心力衰竭药物。最大降压作用出现在口服后４～８ｈ，作用较持久。用于高血压、心肌缺血和心力衰竭的治疗。对轻、中、重度高血压均有效。

【用法与用量】口服：１次／ｄ，每次１２．５～５０ｍｇ。

【不良反应】偶有低血压、咳嗽、高血钾、血管神经性水肿、肾功能损害、皮疹、味觉改变，均较轻微，不需停药。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】同依那普利。与其他血管扩张药合用时要注意低血压。肝功能及肾功能不全者慎用。

【药物相互作用】

１．在治疗高血压时，可与氢氯噻嗪、呋塞米等排钾利尿药合用。

２．治疗心力衰竭时，可与排钾利尿药、强心剂合用。

３．不可与保钾利尿药或补钾药合用，以防高钾血症。

４．在与其他血管扩张药合用，可引起血压过度下降。

地拉普利Ｄｅｌａｐｒｉｌ

其他名称：压得克（Ａｄｅｃｕｔ）。

【药代动力学】口服吸收快而完全，在肝脏内去酯化后转变为地拉普利酸、５－羟衍生物及无活性的二酮类化合物。一次口服６０ｍｉｎ后血浆浓度达峰值，ｔ１／２为１．８ｈ。代谢物主要经肾脏排出。

【作用与用途】作用同螺普利。用于高血压及充血性心力衰竭的治疗。对轻、中、重型高血压均有效，可作为首选降压药，也可用于其他降压药物疗效不佳的顽固性高血压，尚可减轻高血压性心脏病左室肥厚的程度。

【用法和用量】口服：成人通常３０～６０ｍｇ／ｄ，分早、晚两次口服。开始应以１５ｍｇ／ｄ，分２次服用，最大药量为１２０ｍｇ／ｄ，分２次服用。若获得稳定的降压效果时，可仅早晨１次／ｄ或服其半量。

【不良反应】

１．有眩晕、头痛、困倦、心悸、低血压、皮疹、瘙痒、ＡＬＴ升高、口腔黏膜过敏、糖尿、粒细胞减少、咳嗽、胃肠道不适、恶心、食欲减退、呕吐、腹泻、肾功能减退、高血钾，停药后可很快消失。

２．有时出现蹒跚，头重，失眠，肩膀酸痛，发热，心慌及白细胞、红细胞、血红蛋白减少，血细胞比容值下降。

３．有时出现血清ＡＳＴ、ＡＬＴ、γ－ＧＴ、ＬＤＨ、ＡＬＰ、总胆红素上升；ＢＵＮ、血清肌酐上升，蛋白尿；咽喉痛、乏力感、出汗及血清钾、总胆固醇、尿酸上升及抗核抗体阳性等。

【制剂与规格】片剂：７．５ｍｇ、１５ｍｇ、３０ｍｇ。

【注意事项】

１．轻度肾功能不全者应适当减量，严重肾功能不全者须慎重用药。孕妇及哺乳期妇女慎重用药。

２．有其他血管紧张素转化酶抑制药引起血管神经性水肿史的患者及对本品过敏者禁用。

３．因伴随降压作用有时产生眩晕、蹒跚，不宜从事高空作业、开车等伴有危险的机械操作。

【药物相互作用】初次服用时，有可能出现血压过低，应从小量开始服用。余同螺普利。

佐芬普利Ｚｏｆｅｎｏｐｒｉｌ

【药代动力学】口服后快速、完全地吸收，胃肠道有食物影响药物的吸收速率，但吸收程度不受影响，生物利用度为９６％。在肝脏代谢为佐芬普利拉，给药后１．５ｈ血液中的佐芬普利拉浓度达到峰值。约有８８％与体内血浆蛋白结合，体内Ｖｓｓ为９６Ｌ。ｔ１／２为５．５ｈ，持续作用２４ｈ。口服的总清除率为１３００ｍＬ／ｍｉｎ。静脉注射给药，７６％随尿排泄，１６％随粪便排泄。口服，６９％随尿排泄，２６％随粪便排泄。

【作用与用途】本品为含有巯基的长效血管紧张素转化酶抑制药，具有亲脂性和抗氧化特性，其活性较卡托普利强５～１０倍。用于轻、中度高血压的治疗及急性心肌梗死２４ｈ内有或无症状、血流动力学稳定且未接受溶栓治疗的患者，可使死亡率降低３４％，可明显降低心脏不良事件发生后６周内的心力衰竭发病率，可进一步使心脏不良事件发生后１２个月的死亡率降低２９％。可同时降低不同体位的高血压，不引起心率的增加。

【用法与用量】用于高血压治疗时，剂量增加应间隔４周。对于无体液及钠潴留患者，可用１５ｍｇ，１次／ｄ，根据患者病情调整用药剂量至最佳血压水平。通常有效剂量为３０ｍｇ／ｄ，最高剂量为６０ｍｇ／ｄ，可１次或分２次给药。中度至严重肾功能不全患者剂量应减半，而起始剂量应为肾功能正常者的１／４。老年及轻至中度肝功能不全患者起始剂量减半，而严重肝功能不全患者禁用。急性心肌梗死患者在症状出现２４ｈ内使用，连续治疗６周，第１～２日，每１２ｈ７．５ｍｇ，５ｄ以上，每１２ｈ３０ｍｇ。治疗起始前３ｄ出现低收缩压则不应再增加剂量。如收缩压在１ｈ以上的时间内连续２次测量值低于９０ｍｍＨｇ，则应停止使用。心肌梗死患者治疗６周后，如无左心衰竭症状，可停止用药。

【不良反应】

１．常见皮疹、瘙痒、味觉障碍。

２．有头晕、疲劳、头痛、咳嗽、恶心、呕吐、腹痛、腹泻、便秘和口干、皮肤潮红、虚弱、严重低血压、呼吸困难、鼻窦炎、鼻炎、舌炎、支气管炎和支气管痉挛。

３．罕见周围血管性水肿、直立性低血压和胸痛、肌痛和肌痉挛、肾功能不全和急性肾衰竭。

【制剂与规格】片剂：７．５ｍｇ、１５ｍｇ、３０ｍｇ、６０ｍｇ。

【注意事项】

１．使用过量可出现严重低血压、休克、麻痹、心率过缓、电解质紊乱和肾衰竭。

２．７５岁以上老年心肌梗死者慎用。

３．肾功能或肝功能不全的心肌梗死患者禁用。

４．其他与螺普利相似。

【药物相互作用】同螺普利。

莫维普利Ｍｏｖｅｌｔｉｐｒｉｌ

【药代动力学】口服吸收良好，在体内迅速转变为含巯基的活性代谢产物及卡托普利而发挥作用。起效慢，但作用持续时间长久，为卡托普利的两倍。主要经肾排泄。

【作用与用途】同螺普利。

【用法与用量】口服：每次１０ｍｇ，１～２次／ｄ。

【不良反应】较少见，可有过敏反应、皮疹、味觉改变、低血压、高血钾、血管神经性水肿、肾功能损害。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】１．对本品过敏者、肾功能不全者、儿童禁用。孕妇及哺乳期妇女禁用。

２．不可与保钾利尿药合用，特别是对有肾功能障碍的患者，以免发生高血钾。

３．与其他血管扩张药合用时要防止低血压。

【药物相互作用】

１．治疗高血压，与氢氯噻嗪、呋塞米等排钾利尿药合用可增强疗效。

２．治疗心力衰竭，与强心药、呋塞米、氢氯噻嗪合用，均可增强疗效。


第四节 血管紧张素Ⅱ受体拮抗药

血管紧张素Ⅱ是肾素－血管紧张素－醛固酮系统的活性激素，可以与各种组织细胞膜上的特异受体结合，具有广泛的生理作用，特别是直接或间接参与血压的调节。血管紧张素Ⅱ具有直接的ＡＣＥ作用，它还可以导致钠和醛固酮的分泌增加。

血管紧张素Ⅱ受体拮抗药（ＡＲＢ）可选择性作用于已知与血管紧张素Ⅱ作用相关的ＡＴ１受体亚型，对ＡＣＥ没有抑制作用，也无促进缓激肽和Ｐ物质生成的作用，所以不引起咳嗽，降压亦不影响心率。

厄贝沙坦Ｉｒｂｅｓａｒｔａｎ

其他名称：安博维（Ａｐｒｏｖｅｌ）。

【药代动力学】口服后能迅速吸收，不受食物的影响，生物利用度为６０％～８０％。血浆蛋白结合率为９０％。口服３００ｍｇ后，约１．９ｈ血药浓度达峰值，约为４．１ｍｇ／Ｌ。ｔ１／２为１１～１５ｈ，３ｄ内达稳态。通过葡萄糖醛酸化或氧化代谢，主要由ＣＹＰ２Ｃ９氧化。原形药和代谢物均经胆道和肾脏排泄。不能通过血液透析清除。

【作用与用途】本品是一种强力高选择性口服血管紧张素Ⅱ受体（ＡＴ１亚型）拮抗剂（ＡＲＢ），它完全阻断由ＡＴ１受体介导的血管紧张素Ⅱ的全部活性，同时降低血浆中醛固酮的浓度。能特异性地拮抗ＡＴ１，对ＡＴ１的拮抗作用大于ＡＴ２８５００倍，选择性地阻断血管紧张素Ⅱ与ＡＴ１受体的结合，抑制血管收缩和醛固酮的释放，产生降压作用。适于高血压的治疗。

【用法与用量】口服：起始剂量为０．１５ｇ，１次／ｄ。根据病情可增至０．３ｇ，１次／ｄ。可单独使用，也可与其他抗高血压药物合用。

【不良反应】

１．常见头痛、眩晕、心悸等，偶有咳嗽、上呼吸道感染、胸痛、消化不良、胃灼热感、恶心、呕吐、腹痛、腹泻、骨骼肌疼痛、疲劳和焦虑、神经质、皮疹、心动过速等。

２．罕有荨麻疹及血管神经性水肿发生。

３．低血压和直立性低血压发生率约为０．４％。

【制剂与规格】片剂：７５ｍｇ、１５０ｍｇ。

【注意事项】

１．治疗前应纠正血容量不足和（或）钠的缺失。

２．肾功能不全的患者需要减少剂量，并且要注意血尿素氮、血清肌酐和血钾的变化。

３．个别敏感的患者可能产生肾功能变化、肝功能不全。

４．对本品过敏者、孕妇和哺乳期妇女禁用。

５．过量服用后可出现低血压、心动过速或心动过缓。

【药物相互作用】

１．与利尿药合用时应注意血容量不足可引起低血压。

２．与保钾利尿药合用时，应避免血钾升高。

３．与华法林之间无明显的相互作用。

４．与洋地黄类药如地高辛、β受体阻断药如阿替洛尔、钙拮抗剂如硝苯地平等合用不影响相互的药代动力学。

厄贝沙坦氢氯噻嗪ＩｒｂｅｓａｒｔａｎａｎｄＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｏｔｈｉａｚｉｄｅ

其他名称：安博诺。

【药代动力学】同厄贝沙坦。

【作用与用途】作用同厄贝沙坦。用于治疗高血压，适用于联合用药治疗的患者。

【用法与用量】口服：起始剂量和维持剂量是１次／ｄ，１片／次。对反应不足的患者，剂量可增加至１次／ｄ，２片／次，为每日最大服用剂量。治疗３周内获得抗高血压效果。

【不良反应】同厄贝沙坦。

【制剂与规格】片剂：每片含厄贝沙坦１５０ｍｇ和氢氯噻嗪１２．５ｍｇ。

【注意事项】与磺胺衍生物有交叉过敏，其他同厄贝沙坦。

【药物相互作用】

１．与利尿药合用时应注意血容量不足或因低钠而引起低血压。

２．与保钾利尿药合用时，应避免血钾升高。

３．与肾上腺皮质激素、促肾上腺皮质激素、雌激素、两性霉素Ｂ合用，能降低本品的利尿作用，增加发生电解质紊乱尤其是低钾血症的机会。

４．非甾体抗炎镇痛药尤其是吲哚美辛，能降低本品的利尿作用。

５．与拟交感胺类药物合用，利尿作用减弱。

６．考来烯胺（消胆胺）能减少胃肠道对本品的吸收，故应在口服考来烯胺１ｈ前或４ｈ后服用本品。

７．与多巴胺合用，利尿作用加强。

８．与降压药合用时，利尿、降压作用均加强。

９．与抗痛风药合用时，后者应调整剂量。

１０．与抗凝药合用可使抗凝药作用减弱。

１１．与降糖药合用可降低降糖药的作用。

坎地沙坦Ｃａｎｄｅｓａｒｔａｎ

其他名称：必洛斯，维尔亚，搏力高。

【药代动力学】坎地沙坦酯口服后经胃肠道吸收，迅速、完全，生物利用度约为１５％，３～４ｈ血浆浓度达峰值。血浆蛋白结合率为９９％。血浆清除率为１４．０７Ｌ／ｈ，ｔ１／２为９～１３ｈ。总清除率为０．３７ｍＬ／（ｍｉｎ·ｋｇ），肾清除率为０．１９ｍＬ／（ｍｉｎ·ｋｇ）。从尿、粪中分别排泄３３％、６７％的活性代谢产物坎地沙坦。

【作用与用途】本品是一种新的选择性ＡＴ１拮抗剂，通过与血管平滑肌ＡＴ１受体结合而拮抗血管紧张素Ⅱ的血管收缩作用，从而降低末梢血管阻力。可通过抑制肾上腺分泌醛固酮而发挥降压作用，多次服用可致血浆肾素活性、血管紧张素Ⅰ及血管紧张素Ⅱ浓度升高。２～８ｍｇ，１次／ｄ，连续用药，可使收缩压、舒张压下降，左室心肌重量、末梢血管阻力减少，而对心排出量、射血分数、肾血管阻力、肾血流量、肾小球滤过率无明显影响。有脑血管障碍的原发性高血压患者，对脑血流量无影响。用于治疗原发性高血压。

【用法与用量】口服：成人４～８ｍｇ，１次／ｄ，必要时可增加剂量至１２ｍｇ。

【不良反应】

１．循环系统有头痛、头晕、蹒跚、心悸、发热。体位变动时出现心悸、期前收缩、心房颤动等。

２．精神神经系统头重、失眠、嗜睡、舌部麻木、肢体麻木。

３．消化系统恶心、呕吐、食欲不振、胃部不适、腹泻、口腔炎、味觉异常。

４．血液系统贫血、白细胞减少或增多、嗜酸性粒细胞增多、血小板计数降低。

５．过敏反应皮疹、湿疹、荨麻疹、瘙痒、光过敏。

６．其他乏力，鼻出血，尿频，水肿，咳嗽，血钾、总胆固醇、肌酸激酶、Ｃ反应蛋白（ＣＲＰ）、尿酸升高，血清总蛋白减少，高血钾，低钠血症。还可能出现急性肾衰竭、肝功能障碍或黄疸、粒细胞缺乏症、肌痛、虚弱、间质性肺炎。

【制剂与规格】片剂：４ｍｇ、８ｍｇ。

【注意事项】

１．有肾动脉狭窄者，可发生肾功能障碍，慎用。

２．有严重肝肾功能不全者要调整起始剂量。

３．血流动力学相关的大动脉、左房室瓣狭窄或梗阻型肥厚性心肌病患者慎用。

４．有肾功能障碍和不可控制的糖尿病者及有高血钾的患者，应密切注意血钾水平。

５．可有头晕、蹒跚，进行高空作业、驾驶车辆等时应注意。

６．术前２４ｈ停止服用。

７．孕妇和哺乳期妇女禁用。有药物过敏史的患者禁用。

８．老年人不应过度降压，因可能引起脑梗死等。

【药物相互作用】

１．与保钾利尿药合用，应注意对醛固酮分泌有抑制作用，可出现血清钾升高。

２．与格列本脲、尼莫地平、地高辛、华法林、氢氯噻嗪等合用，均无明显相互作用。

３．本品不通过肝药酶体系代谢，故与肝药酶抑制剂或诱导剂合用时无明显相互作用。

缬沙坦Ｖａｌｓａｒｔａｎ

其他名称：代文（Ｄｉｏｖａｎ），怡方。

【药代动力学】口服后吸收迅速，其吸收量差异很大，平均绝对生物利用度为２３％，药代动力学曲线呈线性。１次／ｄ服用很少引起蓄积，男、女血浆浓度相似。进餐时服用可使ＡＵＣ减少４８％，Ｃｍａｘ减少５９％。无论进餐与否，服用８ｈ后的血药浓度均相似。绝大部分（９４％～９７％）与血清蛋白高度结合，不能经透析清除，血药浓度１周内达稳态。Ｖｓｓ约为１７Ｌ，血浆清除速度相对较慢（大约２Ｌ／ｈ）。ｔ１／２约为９ｈ。大约７０％以原形经胆汁排泄，３０％从尿液排出，肾功能不全者不须调整剂量。单剂量服药后２ｈ内开始出现降压作用，４～６ｈ内达到高峰。降压作用可持续２４ｈ以上。

【作用与用途】作用同厄贝沙坦。用于治疗各种高血压，可和其他降压药物联合应用。

【用法与用量】口服：８０ｍｇ／次，１次／ｄ，对血压控制不满意者，每日用量可增至１６０ｍｇ，或加用利尿药。用药２周内达确切降压效果，４周后达最大疗效。

【不良反应】

１．有头痛、头晕、恶心、腹痛、腹泻、鼻窦炎、咽炎、上呼吸道感染、咳嗽、疲乏、无力、背痛、关节痛。还有水肿、失眠、皮疹、性欲降低。

２．罕见的有血管神经性水肿、瘙痒和血清病、血管炎等过敏性反应及血红蛋白和血细胞比容降低。

３．偶有血清肌酐、血钾、总胆红素升高。

４．偶见肝功能升高。过敏者禁用。

【制剂与规格】胶囊剂：８０ｍｇ。

【注意事项】

１．应注意监测血尿素氮和血肌酐，确保安全。

２．轻、中度肝功能不全患者剂量不应超过８０ｍｇ／ｄ。

３．缬沙坦主要以原形从胆汁排泄，胆道梗阻患者排泄减少，慎用。

４．不宜用于孕妇及哺乳期妇女。

５．过敏者禁用。

【药物相互作用】

１．临床没有发现相关药物在诱导或抑制细胞色素Ｐ４５０系统方面与之发生相互影响。

２．虽然缬沙坦大部分与血浆蛋白结合，但与保钾利尿药合用、补钾或使用含钾制剂可导致血钾浓度升高。

缬沙坦氢氯噻嗪ＶａｌｓａｒｔａｎａｎｄＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｏｔｈｉａｚｉｄｅ

其他名称：复代文。

【药代动力学】同缬沙坦。

【作用与用途】本品是缬沙坦和利尿药氢氯噻嗪组成的复方制剂，用于治疗单一药物不能充分控制血压的轻、中度原发性高血压。两种成分对降压有相加作用，两药合用可减轻利尿药所致的高尿酸血症。

【用法与用量】口服：１次／ｄ，１片／次。最大剂量为１次／ｄ，２片／次。服药３周内达到抗高血压疗效。

【不良反应】大多数轻微和短暂，只限于缬沙坦和（或）氢氯噻嗪的不良反应。偶见头晕、腹泻、ＡＬＴ升高，停药即可恢复。

【制剂与规格】片剂：每片含缬沙坦８０ｍｇ和氢氯噻嗪１２．５ｍｇ。

【注意事项】

１．对缬沙坦氢氯噻嗪片中任一成分或磺胺衍生物过敏者禁用。

２．噻嗪类药物可通过增加肾脏镁的排泄而引起低镁血症。

３．开始治疗时可能出现症状性低血压，应纠正低钠和（或）血容量不足后再使用。

４．噻嗪类利尿药能引发或加重系统性红斑狼疮，可影响葡萄糖耐量和增加血清胆固醇、三酰甘油和尿酸水平。

５．余同缬沙坦。

替米沙坦Ｔｅｌｍｉｓａｒｔａｎ

其他名称：美卡素（Ｍｉｃａｒｄｉｓ）。

【药代动力学】口服吸收迅速，绝对生物利用度约为５０％。空腹和饮食状态下服用３ｈ后血浆浓度近似。血浆蛋白结合率为９９．５％。通过母体化合物与葡糖苷酸结合代谢。ｔ１／２＞２０ｈ。口服或静脉注射时以化合物形式几乎完全通过胆汁随粪便排泄。累积尿液排泄小于给药剂量的２％。总血浆清除率与肝血流相比较高。与血浆蛋白高度结合，透析不能清除，ｔ１／２不变。肝功能不全患者绝对生物利用度增加，约为１００％，但其ｔ１／２不变。血液透析不能清除本品。

【作用与用途】适用于原发性高血压的治疗。

【用法与用量】口服：８０ｍｇ／次，１次／ｄ。服药４～８周发挥最大药效。

【不良反应】常见后背痛、胸痛、咽炎、鼻炎、呼吸困难；视觉异常、多汗；消化不良、口干、呕吐、胃肠功能紊乱、腹痛、腹泻、关节痛、腿痉挛或腿痛、肌痛，腱鞘炎样症状；湿疹、皮肤红斑、瘙痒；眩晕、昏厥、失眠、焦虑、抑郁；低血压、心动过缓、心动过速；嗜酸性粒细胞增多症、血小板减少症、虚弱和工作效率下降。极少数出现血管性水肿、荨麻疹。

【制剂与规格】片剂：８０ｍｇ。

【注意事项】

１．胆道阻塞、胆汁淤积或严重肝功能障碍者，清除率降低，不宜使用。

２．慎用于肝功能轻、中度不全者，用量不应超过４０ｍｇ／ｄ。

３．双侧肾动脉狭窄或单侧功能肾患者使用可导致严重的低血压和肾功能不全，应定期检测血清钾和血肌酐。

４．对原发性醛固酮增多症无效，不适合用于主动脉瓣或二尖瓣狭窄、梗阻性肥厚型心肌病的患者，以免降低血压，加重心功能不全。

５．对于肾功能不全和（或）心力衰竭及糖尿病患者，可导致高血钾症，应严密监测血钾水平。

６．与保钾利尿药、钾离子补充剂、含钾盐的替代品等可以升高血钾的药物合用，血钾水平升高。

７．本品含有山梨醇，遗传性果糖耐受不良者不宜服用。

８．血管张力及肾功能主要依赖肾素－血管紧张素－醛固酮系统活性的患者，使用时可引起急性低血压、高氮血症、少尿或急性肾衰竭。

９．过敏者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】

１．与锂剂合用，可引起可逆性血锂水平升高和毒性反应，如需合用应监测血锂水平。

２．与地高辛、华法林、氢氯噻嗪、格列本脲、布洛芬、对乙酰氨基酚、氨氯地平等药有相互作用，可增加该药血药浓度。

３．与巴氯酚、氨磷汀合用可增加降压效果。

４．乙醇、巴比妥类药物、镇静安眠药或抗抑郁药可加重直立性低血压。与辛伐他汀合用，代谢物辛伐他汀酸的Ｃｍａｘ有轻度升高，且消除加快。

奥美沙坦酯ＯｌｍｅｓａｒｔａｎＭｅｄｏｘｏｍｉｌ

其他名称：傲坦。

【药代动力学】奥美沙坦酯口服后经胃肠道吸收，迅速、完全地水解为奥美沙坦，绝对生物利用度约２６％，口服１～２ｈ后达血药峰浓度。血浆蛋白结合率高达９９％。ｔ１／２约为１３ｈ，总血浆清除率是１．３Ｌ／ｈ，肾清除率是０．６Ｌ／ｈ。３５％～５０％的药物从尿液中排出，其余经胆汁从粪便中排出。在多次用药的老年人中观察到了奥美沙坦的轻度蓄积。不易通过血－脑脊液屏障，可通过胎盘屏障并分布到胎儿及乳汁中。

【作用与用途】作用同厄贝沙坦。适用于高血压的治疗。

【用法与用量】口服：起始剂量为２０ｍｇ，１次／ｄ。治疗２周后仍需进一步降低血压治疗的患者，剂量可增至４０ｍｇ。可以与其他利尿药合用，也可以与其他抗高血压药物联合使用。

【不良反应】不良反应轻微、短暂。有头晕、头痛、背痛；咳嗽、胸痛、咽炎、鼻炎和支气管炎；恶心、消化不良、肠胃炎、腹痛、腹泻；高血糖症、高胆固醇血症、高三酰甘油血症、高尿酸血症、血尿、乏力、疼痛、外周性水肿、眩晕、心动过速、关节疼痛、肌肉疼痛、骨骼疼痛、肌酸激酶升高、皮疹和面部水肿等。偶见肝药酶上升和（或）血胆红素上升，可自行恢复正常。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ、４０ｍｇ。

【注意事项】

１．在肾功能依赖于肾素－血管紧张素－醛固酮系统活性的患者中，使用ＡＲＢ可能出现少尿和（或）进行性氮质血症、急性肾衰竭和（或）死亡。

２．血容量不足或低钠患者，在首次服用后可能会发生症状性低血压。

３．孕妇及哺乳期妇女禁用。

４．老年人、中度及明显肝功能损害的患者服用时，无须调整剂量。

【药物相互作用】奥美沙坦酯不通过肝脏细胞色素Ｐ４５０酶系统代谢。

氯沙坦Ｌｏｓａｒｔａｎ

其他名称：科素亚（Ｃｏｚａａｒ）。

【药代动力学】口服吸收良好，经首关代谢后形成羧酸型活性代谢物及其他无活性代谢物；生物利用度为３３％。本品及其活性代谢产物的血药浓度分别在１ｈ及３～４ｈ达到峰值。ｔ１／２分别为２ｈ和６～９ｈ。血浆蛋白结合率为９９％；血浆清除率分别为６００ｍＬ／ｍｉｎ和５０ｍＬ／ｍｉｎ。肾清除率分别为７４ｍＬ／ｍｉｎ和２６ｍＬ／ｍｉｎ。以原形及代谢产物形式经胆汁和尿液排泄。血液透析及腹膜透析不能清除本品。

【作用与用途】本品是一种高度特异的血管紧张素Ⅱ受体（ＡＴ１亚型）的选择性非肽类拮抗剂，是新型的抗高血压药物，可阻断所有促成高血压及其并发症的循环系统和组织中血管紧张素Ⅱ的作用，从而降低血压并逆转左心室的肥厚。口服１次／ｄ，能在２４ｈ内有效地控制高血压，可最大限度地降低发生冠心病、脑卒中和心力衰竭的危险性。无咳嗽的不良反应。

【用法与用量】口服：５０～１００ｍｇ／次，１次／ｄ，３～６周后达到最大抗高血压效应。起始和维持剂量为５０ｍｇ／次，１次／ｄ。治疗３～６周可达到最大降压效果。剂量增加到１００ｍｇ／次，１次／ｄ可产生进一步的降压作用。对血管容量不足者，可用２５ｍｇ，１次／ｄ的起始剂量。对老年患者或肾损害者及血液透析者，不必调整起始剂量。对有肝功能损害者，应考虑使用较低剂量。可同其他抗高血压药物一起使用。

【不良反应】不良反应轻微且短暂。

１．偶有头晕、头痛、失眠、咳嗽、乏力、疲劳、胸痛、心悸、水肿、心动过速、直立性低血压；鼻充血、咽炎、上呼吸道感染；恶心、腹痛、腹泻、消化不良、肝炎、ＡＬＴ升高、肝功能异常；贫血、背痛、肌痛、肌肉痉挛；皮疹、荨麻疹、瘙痒、过敏性紫癜。

２．可出现高钾血症。

３．由于迷走神经的兴奋，可发生心动过缓。

４．极少有血管性水肿、脉管炎。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．血容量不足者服药后可发生症状性低血压。

２．肝功能损害及肝硬化患者，本品的血浆浓度明显增加，应使用较低剂量。

３．双侧肾动脉狭窄或只有单侧肾脏合并肾动脉狭窄者，血尿素和血清肌酐含量升高。应慎用。

４．孕妇及哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】

１．与氢氯噻嗪、地高辛、华法林、西咪替丁、苯巴比妥、酮康唑和红霉素不具有临床意义上的药物相互作用。

２．利福平和氟康唑可降低本品活性代谢产物的水平。

３．与保钾利尿药、补钾剂或含钾的替代品合用时，可导致血钾升高。

４．吲哚美辛可降低本品的抗高血压作用。

氯沙坦钾／氢氯噻嗪ＬｏｓａｒｔａｎＰｏｔａｓｓｉｕｍａｎｄＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｏｔｈｉａｚｉｄｅ

其他名称：海捷亚（Ｈｙｚａａｒ）。

【药代动力学】同氯沙坦。

【作用与用途】本品是氯沙坦钾和氢氯噻嗪组成的复方制剂，两种成分对降压有相加作用，比单独使用降压作用更大，并且两药合用可减轻利尿药所致的高尿酸血症。用于高血压，适用于联合用药治疗的患者。

【用法与用量】口服：１次／ｄ，１片／次。最大剂量２片／次，１次／ｄ。服药３周后达到抗高血压疗效。饭前、饭后均可服用。可与其他抗高血压药联合使用。

【不良反应】见于氯沙坦和（或）氢氯噻嗪的不良反应，大多数轻微和短暂。偶见头晕、腹泻、ＡＬＴ升高，停药即可恢复。

【制剂与规格】片剂：每片含氯沙坦钾５０ｍｇ和氢氯噻嗪１２．５ｍｇ。

【注意事项】

１．不能用于血容量减少或无尿患者、对氯沙坦钾及氢氯噻嗪有禁忌者。

２．严重肾功能不全或肝功能异常者不宜使用。

３．对磺胺类药物过敏的患者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

４．老年患者服用不需调整起始剂量。

【药物相互作用】同氯沙坦和氢氯噻嗪。

依普罗沙坦Ｅｐｒｏｓａｒｔａｎ

其他名称：依普沙坦，甲磺酸依普罗沙坦。

【药代动力学】口服后１～２ｈ达血药浓度峰值，ｔ１／２为５～９ｈ，长期给药无明显蓄积现象。蛋白结合率约９８％，２０％的药物经肝代谢，９０％随粪便排出体外，３％～７％经肾脏随尿液排出体外。

【作用与用途】作用同厄贝沙坦。肾脏对依普沙坦高度敏感，低浓度即能有效增加肾血流量。适用于治疗高血压。

【用法与用量】口服：成人起始剂量为６００ｍｇ，１次／ｄ，最大剂量不超过８００ｍｇ／ｄ。老年人起始剂量为３００ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】有头晕、关节疼痛、鼻塞、胃肠胀气、血中三酰甘油浓度升高。

【制剂与规格】片剂：２００ｍｇ、４００ｍｇ、６００ｍｇ。

【注意事项】

１．肾功能不全或轻、中度肝功能障碍患者慎用。

２．严重肝功能障碍、孕妇及哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】

１．与氢氯噻嗪合用，后者的ＡＵＣ和Ｃｍａｘ减少２０％，但本品的药动学无显著改变。

２．雷尼替丁对本品的药动学无影响。

３．与格列本脲、氟康唑、酮康唑、华法林、地高辛之间未见显著的药物相互作用。


第五节 正性肌力药物

正性肌力药物具有增强心肌收缩力的作用，通过增加心肌收缩力而增加心排血量，改善心功能。大致可分为两大类，即洋地黄类和非洋地黄类药物。

一、洋地黄类正性肌力药物

洋地黄类药物能直接增强心肌收缩力，对收缩功能不全的心脏，可使心肌净耗氧量明显降低，还能减慢心率，减慢房室传导，缩短心肌细胞的复极过程。洋地黄对心功能不全者的间接外周血管舒张效应超过其直接收缩血管的效应，可使周围血管阻力下降。抑制肾小管对钠的重吸收，增加钠的排泄量而产生直接利尿作用。洋地黄类药物适应于中、重度收缩功能异常的心功能不全患者，对伴有快速心室率的心房颤动患者特别有效。

洋地黄类药物治疗量与中毒剂量接近，由于病情、个体差异，即使在同一患者，在不同时期、不同条件、不同状态下用量也不尽相同。洋地黄中毒可直接作用于起搏传导系统，引起快速性心律失常、传导阻滞。所以，在用药过程中应严密观察疗效和毒性反应及测定血清药物浓度。

洋地黄Ｄｉｇｉｔａｌｉｓ

其他名称：狄吉妥辛。

【药代动力学】口服多由肠道吸收，１．５～２ｈ开始起作用，持续作用时间６ｈ。

【作用与用途】选择性地直接作用于心脏，在治疗剂量时，增加心肌收缩力，减慢心率，抑制心脏传导系统，增加心每搏输出量及心排血量，改善肺循环和体循环，减轻慢性心功能不全的临床症状。治疗各种原因引起的慢性心功能不全、阵发性室上性心动过速和心房颤动、心房扑动等。

【用法与用量】饱和量：成人０．７～１．２ｇ。①缓给法：用于２周内未用过洋地黄类药物的轻型慢性心力衰竭患者，成人每次０．１ｇ，３～４次／ｄ，直至全效量；小儿将饱和量平均分２～３ｄ服完；②速给法：用于２周内未服用强心苷而病情较急者，成人每次０．２ｇ，每４～６ｈ服１次，可在２４ｈ内给完饱和量；小儿首次服饱和量的１／３，其余分３～４次服，每４～６ｈ服１次，速给法多选用速效强心苷，如毒毛花苷Ｋ等，因洋地黄饱和量快速给药不安全、易中毒，现在已很少使用。维持量：成人０．０７～０．１ｇ／ｄ；小儿为饱和量的１／１０，１次／ｄ。极量为０．４ｇ／次，１ｇ／ｄ。

【不良反应】患者耐受性差异很大。过量时可有恶心、呕吐、厌食、头痛、眩晕、疲倦、心动过缓、室性期前收缩二联律（或三联律）、房室传导阻滞及排尿减少等。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．洋地黄排泄缓慢，易于蓄积中毒，用药前应详询服药史。

２．强心苷治疗量和中毒量之间相差很小，患者对其耐受性和消除速度有很大差异，需根据病情、制剂、疗效及其他因素确定患者的最佳剂量。

３．对阵发性室性心动过速、房室传导阻滞、主动脉瘤、低血钾者及小儿急性风湿热引起心力衰竭时，忌用或慎用强心苷。

４．心肌炎及肺心病者对强心苷敏感，应注意用量。

５．利多卡因可用于洋地黄类引起的室性心律失常和心室颤动。

６．中毒剂量时因兴奋异位节律点及抑制心脏的传导系统，可发生快速性心律失常，如室性期前收缩、室性心动过速或房室传导阻滞。

【药物相互作用】

１．应用强心苷期间或停用后７ｄ以内，忌用肾上腺素、麻黄碱及其类似药物。

２．禁与钙制剂同时应用。

３．利血平可增加洋地黄对心脏的毒性反应，引起心律失常，对洋地黄毒苷则使其排泄增加，故与利血平合用时须加强警惕。

地高辛Ｄｉｇｏｘｉｎ

其他名称：狄戈辛，可力。【药代动力学】口服经小肠上部吸收，吸收率约７５％，生物利用度为６０％～８０％，起效时间为０．５～２ｈ，ｔｍａｘ为２～３ｈ，获得最大效应时间为４～６ｈ。ｔ１／２平均为３６ｈ。吸收后广泛分布到各组织，部分经胆道吸收入血液，形成肠肝循环。血浆蛋白结合率为２０％～２５％。以原形由肾排除，尿中排出给药量的５０％～７０％。排泄较快而蓄积性较小。不能通过透析快速清除。

【作用与用途】选择性地与心肌细胞膜Ｎａ＋，Ｋ＋－ＡＴＰ酶结合而抑制该酶活性，使细胞质内Ｃａ２＋增多，而增加心肌收缩力，可使心排血量增加，血流动力学改善。通过增强迷走神经张力而减慢心率。小剂量时提高窦房结对迷走神经冲动的敏感性，可减慢心室率。大剂量可抑制窦房结、房室结和希氏束而呈现窦性心动过缓和不同程度的房室传导阻滞。能提高浦肯野纤维的自律性，减慢房室结传导速度，导致房室结隐匿性传导增加。用于控制伴有快速心室率的心房颤动、心房扑动患者的心室率及室上性心动过速，也可用于高血压、瓣膜性心脏病、先天性心脏病等所致的急性和慢性心功能不全。

【用法与用量】口服：①缓慢洋地黄化，成人０．１２５～０．２５ｍｇ／次，１次／ｄ，７ｄ可达稳态血药浓度；②快速洋地黄化，可每６～８ｈ给药０．２５ｍｇ，总剂量０．７５～１．２５ｍｇ／ｄ。维持量：成人０．１２５～０．５ｍｇ，１次／ｄ。小儿为总量的１／５～１／３，分２次给予，１次／ｄ。

【不良反应】

１．常见不良反应有胃纳不佳或恶心、呕吐（刺激延髓中枢），下腹痛，异常的无力、软弱。

２．少见不良反应有视力模糊或黄视、绿视，腹泻，中枢神经系统反应如精神抑郁或错乱。

３．罕见不良反应有嗜睡、头痛及皮疹、荨麻疹。

４．在洋地黄中毒表现中，促心律失常最重要，最常见为室性期前收缩，约占促心律失常不良反应的３３％。其次为房室传导阻滞、阵发性或加速性交界性心动过速、阵发性房性心动过速伴房室传导阻滞、室性心动过速、窦性停搏、心室颤动等。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｍｇ。注射液：０．５ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．低钾血症、不完全性房室传导阻滞、高钙血症、甲状腺功能低下、缺血性心脏病、心肌梗死、心肌炎、肾功能损害者等慎用。

２．用药期间注意监测血压、心率及心律、心电图、心功能、电解质（尤其是钾、钙、镁）、肾功能，疑有洋地黄中毒时，应做地高辛血药浓度测定，停药１～２ｄ中毒表现可以消退。

３．室性心动过速、心室颤动、梗阻性肥厚型心肌病、预激综合征伴心房颤动或扑动时禁用。

４．妊娠后期母体用量可能增加，分娩后６周须减量。哺乳期妇女禁用。

５．老年人肝肾功能不全，须减少剂量。

６．应用洋地黄的患者对电复律极为敏感，应高度警惕。

７．发生心律失常者可用氯化钾静脉滴注及苯妥英钠口服０．１ｍｇ／次，３～４次／ｄ。利多卡因对消除室性心律失常有效。对缓慢性心律失常者可用阿托品、异丙肾上腺素治疗，必要时可植入临时起搏器。

８．禁与钙剂合用，依地酸钙钠与钙有螯合作用，可用于治疗洋地黄所致的心律失常。

９．对可能有生命危险的洋地黄中毒，可经膜滤器静脉给予地高辛免疫Ｆａｂ片段，每４０ｍｇ地高辛免疫Ｆａｂ片段，大约结合０．６ｍｇ地高辛或洋地黄毒苷。

１０．本品可缩短心房有效不应期，可导致心房率加速使心房扑动转为心房颤动。

【药物相互作用】

１．不宜与酸、碱类药物配伍。

２．与两性霉素Ｂ、皮质激素或排钾利尿药同用时，可引起低血钾而致洋地黄中毒。

３．与抗酸药或止泻吸附药同用时，可抑制洋地黄强心苷的吸收而导致作用减弱。

４．与抗心律失常药、钙剂、可卡因、泮库溴铵、萝芙木碱、琥珀胆碱或拟肾上腺素类药同用时，可因作用相加而导致心律失常。

５．有严重或完全性房室传导阻滞且伴正常血钾者，不应同时用钾盐。

６．β受体阻断药与本品同用，可导致房室传导阻滞、心动过缓，但β受体阻断药可用于洋地黄不能控制心室率的室上性快速心律失常。

７．与奎尼丁同用，可使本品血药浓度提高约１倍。两药合用时应酌减本品用量１／２～１／３。

８．与维拉帕米、地尔硫卓、胺碘酮合用，可提高本品血药浓度，引起严重心动过缓。

９．螺内酯可延长本品的ｔ１／２。

１０．血管紧张素转化酶抑制药可使本品血药浓度增高。

１１．依酚氯铵与本品合用可致明显心动过缓。

１２．吲哚美辛可减少本品的肾清除，使ｔ１／２延长，有中毒危险。

１３．与肝素同用，需调整肝素用量。

１４．洋地黄化时静脉用硫酸镁应谨慎，同时静脉注射钙盐时，可发生心脏传导阻滞。

１５．红霉素可增加本品在胃肠道的吸收。

１６．甲氧氯普胺减少地高辛的生物利用度约２５％。溴丙胺太林提高地高辛生物利用度约２５％。

甲地高辛Ｍｅｔｉｌｄｉｇｏｘｉｎ

其他名称：β－甲基狄戈辛，甲狄戈辛，β－甲基地高辛。

【药代动力学】本品为地高辛末端位的羟基被甲氧基取代的衍生物。其正性肌力作用与地高辛相似但较强，负性频率作用和心肌电生理特性等与地高辛相似，而其分子活性和药物的亲脂性显著增强，具有胃肠道吸收好、起效快等特点，吸收率达９１％～９５％，口服１０～２０ｍｉｎ起效，３０～４０ｍｉｎ达血药峰浓度，约１ｈ达最大效应。６ｄ后作用完全消失。蛋白结合率为３０％，ｔ１／２为（４１±６）ｈ。大部分以原形和代谢产物经肾脏排除，一部分经肾外途径排除，对合并肾功能不全者较地高辛安全。

【作用与用途】用于急慢性心力衰竭。

【用量与用法】

１．口服０．２ｍｇ／次，２次／ｄ。２～３ｄ后改维持量：０．１ｍｇ／次，２～３次／ｄ。

２．静脉注射０．２～０．３ｍｇ／ｄ。

【不良反应】同地高辛。

【制剂与规格】片剂：０．１ｍｇ。注射液：０．２ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．个别人有恶心、呕吐、头晕等不良反应，一般不影响继续治疗。

２．低钾血症、不完全性房室传导阻滞、高钙血症、甲状腺功能低下、缺血性心脏病、急性心肌梗死早期、活动期心肌炎、肾功能损害等患者慎用，注意对血压、心率及心律、心电图、心功能、电解质（钾、钙、镁）、肾功能的监测。疑有洋地黄中毒时，应做地高辛血药浓度测定。

３．过量时，由于蓄积性小，症状一般于停药后１～２ｄ可以消退。

【药物相互作用】参考地高辛。

去乙酰毛花苷Ｄｅｓｌａｎｏｓｉｄｅ

其他名称：西地兰Ｄ（ＣｅｄｉｌａｎｉｄＤ），毛花强心丙。

【药代动力学】本品为天然存在于毛花洋地黄中的强心苷，在提取过程中，其可经水解失去葡萄糖和乙酸而成地高辛，为一种速效强心苷，其作用较洋地黄、地高辛快，但比毒毛花苷Ｋ稍慢。静脉注射可迅速分布到各组织，１０～３０ｍｉｎ起效，１～３ｈ作用达高峰，作用持续２～５ｈ。蛋白结合率低，为２５％。ｔ１／２为３３～３６ｈ。３～６ｄ作用完全消失，经肾脏排泄。排泄较快，蓄积性较小。

【作用与用途】本品具有正性肌力作用，主要用于心力衰竭。由于其作用较快，适用于急性心功能不全或慢性心功能不全急性加重的患者。本品可增强迷走神经张力，减慢心率，用于控制快速心房颤动、心房扑动患者的心室率。少量用于终止室上性心动过速。

【用法与用量】静脉注射：①成人常用量：首剂０．４～０．６ｍｇ，以后每２～４ｄ可再给０．２～０．４ｍｇ，总量１～１．６ｍｇ。②小儿常用量：早产儿和足月新生儿或肾功能减退、心肌炎患儿，肌内或静脉注射按体重０．０２２ｍｇ／ｋｇ；２周～３岁，按体重０．０２５ｍｇ／ｋｇ。分２～３次间隔３～４ｈ给予。静脉注射获满意疗效后，可改用口服小剂量地高辛维持，以保持疗效。

【不良反应】同地高辛。

【制剂与规格】注射液：０．２ｍｇ（１ｍＬ）、０．４ｍｇ（２ｍＬ），溶剂为１０％乙醇溶液。

【注意事项】同地高辛。

【药物相互作用】同地高辛。

毒毛花苷ＫＳｔｒｏｐｈａｎｔｈｉｎＫ

其他名称：毒毛苷Ｋ，绿毒毛旋花子苷Ｋ，Ｓｔｒｏｆａｎ－Ｋ，毒毛旋花子苷Ｋ。

【药代动力学】口服不易吸收。静脉注射５～１５ｍｉｎ生效，最大作用出现在给药后１～２ｈ，作用维持１～４ｄ。排泄快，蓄积性较小。

【作用与用途】药理作用同洋地黄，但作用较去乙酰毛花苷更为迅速，对心脏传导系统的抑制作用较弱，而对心肌的收缩作用较显著。本品化学极性高，脂溶性低，为常用的速效、短效强心苷、作用快，临床适用于急性心力衰竭。动脉硬化性心脏病者发生心力衰竭时，如心率不快，可选用本品。

【用法与用量】静脉注射：成人首剂０．１２５～０．２５ｍｇ，加入等渗葡萄糖注射液２０～４０ｍＬ中缓慢注入（时间不少于５ｍｉｎ），必要时２～４ｈ后重复给予０．１２５～０．２５ｍｇ，总量为每日０．２５～０．５ｍｇ。极量：０．５ｍｇ／次，１ｍｇ／ｄ。病情好转后，可改用洋地黄口服制剂。小儿每次０．００７～０．０１ｍｇ／ｋｇ或按体表面积０．３ｍｇ／ｍ２，首剂给予一半剂量，其余分成几个等份，间隔０．５～２ｈ给予。

【不良反应】同地高辛。

【制剂与规格】注射剂：０．２５ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．对严重的心血管病变、急性心肌炎、细菌性心内膜炎、晚期心肌硬化、急慢性肾炎患者禁用。

２．房性期前收缩患者慎用。

３．１～２周内用过洋地黄制剂及肾功能不全者应减量或慎用，以免发生中毒。

４．不宜与钙剂同用，不宜与碱性溶液配伍。

５．其余见地高辛。

【药物相互作用】同地高辛。

二、非洋地黄类正性肌力药物

非洋地黄类正性肌力药物主要为β１受体激动剂，通过兴奋β１受体而发生强心、加快心率和扩张血管的作用。用于治疗心功能不全，也是目前治疗休克的常用药，包括多巴胺、多巴酚丁胺、异布帕胺、普瑞特罗、皮布特罗等。

多巴胺Ｄｏｐａｍｉｎｅ

其他名称：３－羟酪胺，儿茶酚乙胺。

【药代动力学】口服无效，静脉滴入后在体内分布广泛，不易通过血－脑屏障。静脉注射５ｍｉｎ内起效，持续５～１０ｍｉｎ。在体内很快通过单胺氧化酶、儿茶酚氧位甲基转移酶（ＣＯＭＴ）及多巴胺β－羟化酶的作用，在肝、肾及血浆中降解成无活性的化合物。ｔ１／２约为２ｍｉｎ。经肾排泄，尿液内以代谢物为主，极小部分为原形，约８０％在２４ｈ内排出。

【作用与用途】多巴胺激动位于肾、肠系膜、冠状动脉、脑动脉的多巴胺受体。小剂量时［０．５～２μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）］作用于多巴胺受体，使肾及肠系膜血管扩张，肾血流量增加，尿量及钠排泄量增加；中等剂量［２～１０μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）］能直接激动β１受体及间接促使去甲肾上腺素自储藏部位释放，对心肌产生正性肌力作用，使心肌收缩力及心搏量增加、收缩压升高，脉压可能增大，舒张压无变化或有轻度升高，冠脉血流及耗氧改善；大剂量时［＞１０μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）］，激动α受体，致周围血管阻力增加，肾血管收缩，肾血流量及尿量反而减少，致使收缩压及舒张压均增高。多巴胺对于伴有心肌收缩力减弱、尿量减少而血容量已补足的休克患者尤为适用。适用于心肌梗死、创伤、内毒素败血症、心脏手术、肾衰竭、充血性心力衰竭等引起的休克综合征，尤其有少尿及周围血管阻力正常或较低的休克。也用于洋地黄和利尿药无效的心功能不全。

【用法与用量】静脉注射：成人常用量按１～５μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ），１０ｍｉｎ内以１～４μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）速度递增，以达到最大疗效。慢性顽固性心力衰竭，静脉滴注开始时按体重０．５～２μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ），逐渐递增。多数患者按１～３μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）给予即可生效。危重病例，先按５μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）滴注，然后以５～１０μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）递增至２０～５０μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ），以达到满意效应；或２０ｍｇ加入５％葡萄糖注射液２００～３００ｍＬ中静脉滴注，开始时按７５～１００μｇ／ｍｉｎ滴入，以后根据血压情况，可加快速度和加大浓度，但最大剂量不超过５００μｇ／ｍｉｎ。

【不良反应】

１．常见的有胸痛、呼吸困难、心悸、心律失常、全身软弱无力感。

２．大剂量长期应用或小剂量用于外周血管病患者，可出现手足疼痛或发凉；外周血管长时期收缩，可能导致局部坏死或坏疽。

３．过量时可出现血压升高。

【制剂与规格】注射液：２０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．闭塞性血管病包括动脉栓塞、动脉粥样硬化、血栓闭塞性脉管炎、冻伤、糖尿病性动脉内膜炎、雷诺病患者等慎用。

２．对肢端循环不良的患者，须严密注意坏死及坏疽发生的可能性。

３．频繁室性心律失常时慎用。

４．孕妇应用须权衡利弊。

５．在滴注时须进行血压、心排血量、心电图及尿量的监测。

６．多巴胺药液外溢可产生组织坏死，可用５～１０ｍｇ酚妥拉明稀释溶液在注射部位做浸润。

７．静脉滴注时的速度和时间需根据血压、心率、尿量、外周血管灌流情况等而定，休克纠正后即减慢滴速。遇有血管过度收缩引起舒张压不成比例升高和脉压减小、尿量减少、心率增快或出现心律失常者，滴速需减慢或暂停滴注。

８．突然停药可产生低血压，停用时应逐渐递减剂量。

【药物相互作用】

１．与硝普钠、异丙肾上腺素、多巴酚丁胺合用，可引起心排血量改变。

２．大剂量多巴胺与α受体阻断药如酚妥拉明等同用，后者的扩血管效应可被本品的外周血管收缩作用拮抗。

３．与全麻药（尤其是环丙烷或卤代碳氢化合物）合用，由于后者可使心肌对多巴胺异常敏感，可引起室性心律失常。

４．与β受体阻断药同用，可拮抗多巴胺对心脏β１受体的激动作用。

５．与硝酸酯类同用，可减弱硝酸酯类的抗心绞痛作用及多巴胺的升压效应。

６．与胍乙啶同用时，可使胍乙啶的降压作用减弱，导致血压升高及心律失常。

７．与三环类抗抑郁药同用，可引起心律失常、心动过速、高血压。

８．在给多巴胺前２～３周曾用单胺氧化酶抑制药的患者，初始剂量至少减到常用剂量的１／１０。

９．与苯妥英钠同时静脉注射可产生低血压与心动过缓。

１０．在用多巴胺时，如必须用苯妥英钠抗惊厥治疗时，则须考虑两药交替使用。

多巴酚丁胺Ｄｏｂｕｔａｍｉｎｅ

其他名称：杜丁胺，Ｄｏｂｕｔｒｅｘ。

【药代动力学】口服无效，静脉注入后１～２ｍｉｎ内起效，如缓慢滴注可延长到１０ｍｉｎ，静脉注射后１０ｍｉｎ作用达高峰，持续数分钟。Ｖｄ为０．２Ｌ／ｋｇ，清除率为２４４Ｌ／ｈ，ｔ１／２约为２ｍｉｎ。在肝脏代谢成无活性的化合物，主要经肾脏排出。

【作用与用途】本品主要作用于β１受体，能直接激动心脏β１受体以增强心肌收缩和增加每搏输出量，使心排血量增加，冠状动脉血流及心肌耗氧量常增加，肾血流量及尿量常增加。对β２及α受体作用相对较小。可降低外周血管阻力，但收缩压和脉压一般保持不变，或因心排血量增加而有所增加。能降低心室充盈压，促进房室结传导。与多巴胺不同，本品并不间接通过内源性去甲肾上腺素的释放而是直接作用于心脏。用于器质性心脏病时心肌收缩力下降引起的心力衰竭，包括心脏直视术后所致的低排血量综合征。

【用法与用量】成人常用量：将本品加于５％葡萄糖注射液或生理盐水中稀释后，以每分钟２．５～１０μｇ／ｋｇ的滴速给予，每分钟＜１５μｇ／ｋｇ时，心率和外周血管阻力基本无变化；每分钟﹥１５μｇ／ｋｇ有可能加快心率并产生心律失常。可依据患者的治疗效应、心率、血压、尿量及是否出现异位搏动等情况调整药液的浓度、治疗时间和给药速度。如有可能，应监测中心静脉压、肺动脉楔压和心排血量。

【不良反应】可有心悸、恶心、头痛、胸痛、气短等。

【制剂与规格】注射液：２０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．对其他拟交感药过敏者，可能对本品也过敏。

２．梗阻性肥厚型心肌病患者用药可加重梗阻，不宜使用。

３．心房颤动时，本品能加快房室传导，心室率加速，如必须用应先给予洋地黄类药。

４．严重的机械梗阻，如重度主动脉瓣狭窄，多巴酚丁胺可能无效。

５．低血容量时应用，用药前应先纠正血容量。本品可使室性心律失常及高血压加重。

６．心肌梗死后，大量使用可使心肌耗氧量增加而加重缺血。

７．应定时或连续监测心电图、血压、心排血量，必要时监测肺动脉楔压。

【药物相互作用】１．与全麻药尤其环丙烷、氟烷等同用，室性心律失常发生率可能增加。

２．与β受体阻断药同用，可拮抗本品对β１受体的作用，导致α受体作用占优势，外周血管的总阻力加大。

３．与硝普钠同用，可导致心排血量微增，肺动脉楔压略降。

４．本品不得与碳酸氢钠等碱性药物混合使用。

５．本品与呋塞米、螺内酯、利多卡因、硝酸甘油、硝酸异山梨酯、吗啡、阿托品、肝素及氯化钾之间无明显相互作用。

普瑞特罗Ｐｒｅｎａｌｔｅｒｏｌ

其他名称：异波帕胺，对羟苯心胺。

【药代动力学】口服吸收迅速，吸收率为７９％～９４％，吸收后迅速与葡萄糖醛酸结合，广泛分布于各组织中，３０ｍｉｎ血药浓度即达峰值。生物利用度约为４５％，ｔ１／２为１．５ｈ，作用持续４～６ｈ。静脉注射后５ｍｉｎ起效，１０ｍｉｎ血药浓度达峰值，作用持续３ｈ。有效血药浓度为４～８ｎｇ／ｍＬ。１６％以原形由尿排出。结合物７５％以上经尿排出，其他从粪便排出。

【作用与用途】本品为新合成的选择性β１受体激动剂，作用类似于多巴酚丁胺，可作为洋地黄的辅助药或替代药。可改善重症充血性心力衰竭者症状，减少劳累性呼吸困难和心绞痛。其正性肌力作用大于正性频率作用，不影响动脉血压。临床用于中、重度心力衰竭（口服，１０～２０ｍｇ／ｄ），可改善心排出量、每搏输出量、射血分数等，对急性心肌梗死所致的心力衰竭及心源性休克的作用可能比异丙肾上腺素优越。在应用洋地黄和利尿药常规治疗基础上加用本品，能改善重症充血性心力衰竭者症状。适用于洋地黄治疗后有心动过缓及原有房室传导阻滞而心力衰竭尚未控制的急慢性心力衰竭者。

【用法与用量】

１．口服５～１０ｍｇ／次，３～４次／ｄ，逐渐增加到最适宜的有效剂量。成人总量为３０～２００ｍｇ／ｄ，分３～４次口服。

２．静脉注射成人０．２５～１０ｍｇ／次，在１０ｍｉｎ左右缓慢注入，或１５μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）静脉滴注，以不使心率超过１００次／ｍｉｎ为宜。否则可诱发心肌缺血。如非紧急情况，静脉滴注更安全有效。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。注射液：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【不良反应】大剂量应用可引起心率加快、心肌缺血，偶见心律失常、心悸、胸痛、精神紧张等。

【注意事项】

１．有严重室性心律失常者、对本品过敏者及嗜铬细胞瘤患者禁用。

２．孕妇及哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】

１．与洋地黄合用，可增强洋地黄的正性肌力作用。

２．与利尿药及血管扩张药合用有协同作用，可提高疗效。

３．本品具有明显改善传导阻滞的作用，对选择性β１受体阻断药具有良好的拮抗作用，对非选择性β受体阻断药（如普萘洛尔等）急性中毒亦可应用。

沙丁胺醇Ｓａｌｂｕｔａｍｏｌ

其他名称：索布氨，阿布叔醇，羟甲叔丁肾上腺素，柳丁氨醇，舒喘灵，嗽必妥，万托林，爱纳灵。

【药代动力学】口服生物利用度为３０％，口服后１５～３０ｍｉｎ生效，２～４ｈ作用达峰值，持续６ｈ以上。气雾吸入生物利用度为１０％，吸入后１～５ｍｉｎ生效，１ｈ作用达峰值，可持续４～６ｈ。平均ｔ１／２为４．６ｈ，大部分在肠壁和肝脏代谢，进入循环的原形药不足２０％。主要经肾脏排泄，４８ｈ从尿排出７７．５％～９６．８％，代谢物和原形物各半。

【作用与用途】本品为选择性β２受体激动剂，能选择性激动支气管平滑肌的β２受体，有较强的支气管扩张作用。对心脏β１受体的激动作用较弱，故其增加心率作用仅为异丙肾上腺素的１／１０。用于支气管哮喘、喘息性支气管炎、支气管痉挛、肺气肿及心动过缓、传导阻滞。

【用法与用量】

１．口服普通口服片剂，成人２～４ｍｇ／次，３次／ｄ；缓释或控释片，４～８ｍｇ／次，２次／ｄ。

２．肌内注射或静脉给药０．４ｍｇ／次，必要时４ｈ后可重复。

３．吸入气雾剂哮喘发作或有发作预兆时及临时用药，１００～２００μｇ／次，相隔４～８ｈ可重复吸入，但２４ｈ不宜超过８００μｇ。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ。控释片剂：４ｍｇ、８ｍｇ。注射液：０．４ｍｇ（２ｍＬ）。气雾剂：０．２％（ｇ／ｇ），１００μｇ／揿，２００揿／支。

【不良反应】与其他β受体兴奋剂一样，可引起轻微的肌肉震颤，少数患者可能会出现外周血管扩张及代偿性心率加快、动脉压下降。极少数患者有头痛、短暂的肌痉挛、过敏性反应。

【注意事项】

１．心功能不全、冠心病、高血压、糖尿病及甲状腺功能亢进患者慎用。

２．对其他β２受体激动剂、乙醇和氟利昂过敏者禁用。

３．长期使用可产生耐药性，不仅疗效降低，且有加重哮喘的危险。若患者症状较重，需要每日多次吸入本品者，应同时监测最大呼气流速，请专业医生指导治疗和用药。

４．孕妇及哺乳期妇女禁用，或在专业医生指导下权衡利弊用药。

【药物相互作用】

１．同时应用其他肾上腺素受体激动剂者，其作用可增加，不良反应也可能加重。

２．并用茶碱类药时，可增加松弛支气管平滑肌的作用，也可能增加不良反应。

吡布特罗Ｐｉｒｂｕｔｅｒｏｌ

其他名称：丁氨特罗，吡丁醇，吡丁舒喘宁，吡舒喘宁。

【药代动力学】口服血中浓度在给药后２～３ｈ后达到峰值，６～８ｈ后减少一半，２４ｈ后降到检出限度以下。给药后４８ｈ内平均尿排泄率：本品原形为１０．３％，结合物为４２．３％。与人血浆蛋白的结合率平均为２８．２％。口服吸收良好，０．５～１ｈ内出现支气管扩张，可持续６ｈ以上，ｔ１／２为２ｈ。气雾吸入８ｍｇ，２４ｈ从尿中排出５０％以上游离型及结合型，气雾剂作用可达５ｈ以上。

【作用与用途】本品为人工合成的非儿茶酚胺化学结构的拟交感胺类药，选择性兴奋β２受体，主要用作平喘药。通过刺激交感神经的β２受体来扩张支气管，对支气管平滑肌有良好的选择性，对支气管哮喘等发生可逆性气道阻塞的呼吸系统疾病可给予本品，注意观察肺功能，包括肺活量、１秒肺活量及呼吸道阻力。从给药后０．５～１ｈ开始症状得到改善，其效果持续７～８ｈ。本品对中心气道及末梢气道狭窄均有改善作用。对心脏的影响（增加心率等作用）较小。

【用法与用量】口服：每次１０～１５ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】

１．少数人可有恶心、头痛、头晕、心悸，偶有脉率加快、颜面潮红、胸部压迫感、皮疹等。

２．手指震颤、神经过敏、困倦、麻木、眩晕、耳鸣，罕见失眠等。

３．偶有口渴、水肿等。

４．高剂量部分出现可逆的心肌纤维化病灶。

【制剂与规格】胶囊剂：１０ｍｇ、１５ｍｇ。细粒剂：１．５％（含本品１５ｍｇ／ｇ）。片剂：１０ｍｇ。气雾剂（醋酸）：０．２ｍｇ×２００剂量单位。

【注意事项】

１．慎用于甲状腺功能亢进症、高血压、心脏病和糖尿病患者及孕妇。

２．剂量过大可有心动过速、血压波动，久用产生耐药性。

【药物相互作用】与肾上腺素及异丙肾上腺素等儿茶酚胺类药物合用，可引起心律失常，甚至心脏停搏，严禁合并使用。

三、磷酸二酯酶抑制剂

磷酸二酯酶抑制剂能增加心肌细胞内环腺苷酸（ｃＡＭＰ）的含量，具有正性肌力和血管扩张作用。①氨力农：能提高心脏指数，降低左室充盈压，降低全身血管阻力，但有肝功能损害、严重心律失常及血小板减少等不良反应。严重心力衰竭患者的心肌，由于缺乏ｃＡＭＰ，故对氨力农的反应差。②米力农：作用强于氨力农２０倍，能缓解心力衰竭症状，但增加心律失常发生率和猝死率。③威斯力农：该药增加心力衰竭死亡率，呈剂量依赖性，较少使用。

氨力农Ａｍｒｉｎｏｎｅ

其他名称：氨双吡酮，氨吡酮，氨利酮。【药代动力学】本品为双吡啶类衍生物，口服吸收良好，１ｈ后开始起作用，１～３ｈ达高峰，持续４～６ｈ，ｔ１／２为（２．６±１．４）ｈ，约３．６ｈ，蛋白结合率为１０％～２２％。静脉注射２ｍｉｎ内起效，２～１０ｍｉｎ作用达高峰，持续３０～１２０ｍｉｎ。ｔ１／２为５～１０ｍｉｎ。时间长短与所给剂量有关。主要在肝脏代谢，以３０％原形药及代谢物形式通过尿液排泄。

【作用与用途】本品具有正性肌力和血管扩张作用。正性肌力作用主要是通过抑制磷酸二酯酶，使心肌细胞内ｃＡＭＰ浓度增高，细胞内Ｃａ２＋增加，心肌收缩力加强，心排血量增加。其血管扩张作用可能是直接作用于血管平滑肌或心功能改善所致。适用于对洋地黄、利尿药、血管扩张药治疗无效或效果欠佳的各种原因引起的急慢性顽固性充血性心力衰竭。因不增加心肌耗氧量，更适于冠心病所致心力衰竭的治疗。

【用法与用量】

１．口服１００～２００ｍｇ／次，８ｈ一次。

２．静脉注射按０．５～１．０ｍｇ／ｋｇ给予，一般为５０ｍｇ溶于生理盐水２０ｍＬ中稀释后缓慢静脉注射。间隔５～１０ｍｉｎ后，以１５０ｍｇ溶于２５０ｍＬ生理盐水中，以５～１０μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）静脉滴注。单次剂量最大不超过２．５ｍｇ／ｋｇ。每日最大量＜１０ｍｇ／ｋｇ，疗程不超过２周。

【不良反应】较大剂量时，可有胃肠反应、恶心、呕吐、食欲减退、发热、皮疹、胸痛、肌痛、精神症状、血小板减少、室性心律失常、低血压、肝肾功能损害、过敏反应、静脉炎及注射局部刺激感。肝药酶升高应立即停药。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。粉针剂：５０ｍｇ。注射液：５０ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．用药期间应监测心率、心律、血压，必要时调整剂量。

２．不宜用于严重瓣膜狭窄病变及梗阻性肥厚型心肌病患者。

３．急性心肌梗死或其他急性缺血性心脏病患者慎用。肝肾功能损害者慎用。孕妇、哺乳妇女及儿童慎用。

４．对心房扑动、心房颤动患者，因可增加房室传导导致心室率增快，宜先用洋地黄制剂控制心室率。

５．严重低血压者禁用。

【药物相互作用】

１．与丙吡胺同用可导致血压过低。

２．与常用强利尿药合用时，可使左室充盈压过度下降，需注意水、电解质平衡。

３．与硝酸酯类合用有相加效用。

４．与洋地黄合用时可增强正性肌力作用，故应用期间不必停用洋地黄。

５．不能用含右旋糖酐或葡萄糖的溶液稀释。

６．与呋塞米混用立即产生沉淀。

米力农Ｍｉｌｒｉｎｏｎｅ

其他名称：甲氰吡酮，米利酮。

【药代动力学】口服吸收良好，０．５ｈ起效，１～３ｈ作用达高峰，持续４～６ｈ。生物利用度为９２％。心力衰竭患者的ｔ１／２为２．３～２．７ｈ。静脉给药５～１５ｍｉｎ起效，ｔ１／２为２～３ｈ。蛋白结合率为７０％。主要从肝脏代谢失活，８０％以代谢产物形式从尿中排出。

【作用与用途】本品为氨力农的衍生物，作用机制与氨力农相同。兼有正性肌力和血管扩张作用。但其作用较氨力农强１０～３０倍。耐受性较好。可降低心脏前、后负荷，降低左心室充盈压，改善左室功能，增加心脏指数。心血管效应与剂量有关，对伴有传导阻滞的患者较安全。适用于洋地黄、利尿药、血管扩张药治疗无效或效果欠佳的各种原因引起的急慢性充血性心力衰竭。

【用法与用量】

１．口服２．５～７．５ｍｇ，每６ｈ一次。

２．静脉注射负荷剂量一次２５～７５μｇ／ｋｇ，于５～１０ｍｉｎ缓慢静脉注射。

３．静脉滴注０．２５～１．０μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）维持。最大剂量不超过每日１．１３ｍｇ／ｋｇ，２４ｈ后停药或改为口服，疗程不超过２周。

【不良反应】较氨力农少见。有头痛、胸痛、无力、失眠、震颤、低血压、室性心律失常、低血钾、血小板计数减少等。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ、５ｍｇ、１０ｍｇ。注射液：５ｍｇ（５ｍＬ）、１０ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】同氨力农。

【药物相互作用】

１．与丙吡胺同用可导致血压过低。

２．与硝酸酯类合用有相加效应。

３．与洋地黄合用有加强正性肌力作用，应用期间不必停用洋地黄。

４．与呋塞米混合立即产生沉淀。

５．不能用含右旋糖酐或葡萄糖的溶液稀释。


第六节 抗心功能不全药

治疗心力衰竭常用的药物为正性肌力药、利尿药、血管扩张药和血管紧张素转化酶抑制药、β受体阻断药等。单用一种药物很难达到预期目的和维持长期疗效，以联合用药治疗为佳。

１．正性肌力药物

（１）洋地黄类药物：抑制心肌细胞膜Ｎａ＋，Ｋ＋－ＡＴＰ酶，使细胞内Ｎａ＋水平升高，转而促进Ｎａ＋－Ｃａ２＋交换，使细胞内Ｃａ２＋水平随之升高而具正性肌力作用；降低交感神经系统和肾素－血管紧张素系统的活性，恢复压力感受器对来自中枢交感神经冲动的抑制作用，从而对心力衰竭发挥有利的治疗作用。

（２）拟交感胺类药物：为β受体激动剂，与心肌细胞膜β受体结合，通过Ｇ蛋白偶联，激活腺苷酸环化酶，催化ＡＴＰ生成ｃＡＭＰ，使Ｌ型钙通道的Ｃａ２＋内流增加，细胞内Ｃａ２＋水平增加而有正性肌力作用。此外，肌质网对Ｃａ２＋的摄取增加，细胞内Ｃａ２＋水平迅速下降而具有正性松弛作用和外周血管扩张作用。

（３）磷酸二酯酶抑制剂：能增加心肌细胞内ｃＡＭＰ的含量，具有正性肌力和血管扩张作用。常用的有氨力农、米力农。详见本章第五节“正性肌力药物”。

２．血管紧张素转化酶抑制药对轻度充血性心力衰竭者也明显降低心血管病死亡率。其作用机制：抑制血管紧张素Ⅰ转换成活性很高的血管紧张素Ⅱ；抑制缓激肽降解；增加循环系统中前列环素的水平，从而扩张外周小动脉和静脉，减轻心脏前、后负荷。抑制心脏组织的肾素－血管紧张素－醛固酮系统，可能防止心室重构。有助于纠正心力衰竭患者的低钾血症和低镁血症，降低室性心律失常的发生率。详见本章第三节“血管紧张素转化酶抑制药”。

３．β受体阻断药抑制交感神经系统，降低循环儿茶酚胺水平，可使心力衰竭患者下调的β受体密度上调而改善心室功能，且具逆转心室重构作用和降低室性心律失常的发生率。详见本章第一节“β受体阻断药”。

４．利尿药抑制钠、水重吸收而消除水肿，减轻肺淤血，降低心脏前、后负荷而改善心室功能。

５．血管扩张药通过扩张容量血管和外周阻力血管而减轻心脏前、后负荷，减少心肌耗氧量而改善心室功能。本类药物有硝普钠、酚妥拉明等。


第七节 抗心绞痛药

任何原因所致心肌的需氧量超过冠状动脉的供氧量时均会发生心绞痛，高血压、运动、饱餐、情绪激动、寒冷、吸烟等因素都可以增加心肌耗氧量而促发心绞痛；冠状动脉狭窄、痉挛或血液携氧量不足，导致心肌氧供不足，亦会引起心绞痛。

一、硝酸酯类

硝酸甘油Ｎｉｔｒｏｇｌｙｃｅｒｉｎ

【药代动力学】舌下含服立即吸收，生物利用度为８０％；而口服因肝脏首关效应，生物利用度仅为８％。舌下给药约２～３ｍｉｎ起效，５ｍｉｎ达到最大效应，Ｃｍａｘ为２～３ｎｇ／ｍＬ，作用持续１０～３０ｍｉｎ，ｔ１／２为１～４ｍｉｎ。血浆蛋白结合率约为６０％。主要在肝脏代谢，经肾脏排出。贴剂为一种透皮系统，可使药物由皮肤吸收，从而避开胃肠道和肝脏的首关效应，使生物利用度提高５０％。

【作用与用途】硝酸甘油释放一氧化氮（ＮＯ），激活鸟苷酸环化酶，使平滑肌和其他组织内的环鸟苷酸（ｃＧＭＰ）增多，调节平滑肌收缩状态，松弛血管平滑肌，引起血管扩张。硝酸甘油扩张动、静脉血管床，以扩张静脉为主，其作用强度呈剂量相关性。外周静脉扩张，使血液潴留在外周，回心血量减少，左室舒张末压（前负荷）降低。扩张动脉使外周阻力（后负荷）降低，减低心肌耗氧量。动、静脉扩张使心肌耗氧量减少，缓解心绞痛。治疗剂量可降低收缩压、舒张压和平均动脉压。用于冠心病心绞痛的治疗及预防，也可用于降低血压或治疗充血性心力衰竭。

【用法与用量】

１．舌下含服０．２５～０．５ｍｇ／次，每５ｍｉｎ可重复，直至疼痛缓解。

２．静脉滴注用５％葡萄糖注射液或生理盐水稀释后静脉滴注，开始剂量为５μｇ／ｍｉｎ。用于降低血压或治疗心力衰竭，可每３～５ｍｉｎ增加５μｇ／ｍｉｎ，如在２０μｇ／ｍｉｎ时无效可以１０μｇ／ｍｉｎ递增，以后可２０μｇ／ｍｉｎ递增。患者的个体差异很大，静脉滴注无固定适合剂量，应根据血压、心率和其他血流动力学参数来调整用量。

３．外用贴剂每日使用１片，贴于胸前皮肤，剂量可根据需要酌情增加。硝酸甘油的有效浓度２～４ｈ后达到峰值，之后到２４ｈ血药浓度基本维持不变。每日更换新贴片。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ。注射液：５ｍｇ（１ｍＬ）。贴剂：３２ｍｇ。

【不良反应】可见头痛、眩晕、昏厥、昏迷、虚弱、视力障碍、心悸、恶心、呕吐、腹痛与腹泻、出汗、面红、苍白和虚脱、低血压和其他直立性低血压的表现、药疹和剥脱性皮炎、颅内压增高、瘫痪、呼吸困难、高铁血红蛋白血症。

【注意事项】

１．应使用能有效缓解急性心绞痛的最小剂量，过量可能导致耐受现象。

２．舌下含服用药时患者应尽可能取坐位，以免因头晕而摔倒。

３．应慎用于血容量不足或收缩压低的患者。

４．诱发低血压时可合并反常性心动过缓和心绞痛加重。

５．可使梗阻性肥厚型心肌病引起的心绞痛加剧。

６．出现视力模糊或口干，应停药。

７．剂量过大可引起剧烈头痛。

８．禁用于急性心肌梗死早期（有严重低血压及心动过速时）、严重贫血、青光眼、颅内压增高和已知对硝酸甘油过敏的患者。

【药物相互作用】

１．与降压药或血管扩张药合用可增强硝酸盐的致直立性低血压作用。

２．阿司匹林可减少舌下含服硝酸甘油的清除，并增强其血流动力学效应。

３．枸橼酸西地那非（万艾可）加强硝酸盐的降压作用。

４．与乙酰胆碱、组胺及拟交感胺类药合用时，疗效可能减弱。

硝酸异山梨酯片ＩｓｏｓｏｒｂｉｄｅＤｉｎｉｔｒａｔｅＴａｂｌｅｔｓ

其他名称：消心痛，易顺脉，硝异梨醇，异舒吉。

【药代动力学】作用机制和血流动力学效应与硝酸甘油同，口服吸收完全，１５～２０ｍｉｎ起效，３０～１２０ｍｉｎ血药浓度达峰值，ｔ１／２为１．５～４ｈ。在肝脏代谢脱硝基后生成２－单硝酸酯（１５％～２５％）和５－单硝酸酯（７５％～８５％），两者均有生物活性。最终经肾脏排泄。舌下含化２．５～５ｍｇ，６ｍｉｎ血药浓度达峰值，ｔ１／２为４５ｍｉｎ，有效作用持续１０～６０ｍｉｎ。缓释片２～５ｈ达最大疗效，作用持续８ｈ。

【作用与用途】硝酸异山梨酯（ＩＳＤＮ）在体内代谢生成单硝酸异山梨酯（ＩＳＭＮ），后者释放一氧化氮，激活鸟苷酸环化酶，使平滑肌细胞内的环鸟苷酸增多。作用机制同硝酸甘油。用于：冠心病的长期治疗；心绞痛的预防；心肌梗死后持续心绞痛的治疗；与洋地黄和（或）利尿药联合应用，治疗慢性充血性心力衰竭及肺动脉高压。

【用法与用量】

１．口服５～２０ｍｇ／次，３～４次／ｄ。

２．舌下含化５～１０ｍｇ／次，可重复使用。可与钙拮抗剂、β受体阻断药联合应用，治疗自发性心绞痛及劳累性心绞痛。

【不良反应】

１．用药初期可出现血管扩张性头痛，还可能出现面部潮红、眩晕、直立性低血压和反射性心动过速。

２．偶见血压明显降低、心动过缓和心绞痛加重、虚脱及昏厥。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ、５ｍｇ、１０ｍｇ。缓释片剂：２０ｍｇ、４０ｍｇ。

【注意事项】

１．急性循环衰竭（休克、循环性虚脱），严重低血压（收缩压＜９０ｍｍＨｇ），急性心肌梗死伴低充盈压、主动脉瓣或二尖瓣狭窄，肥厚型梗阻性心肌病，缩窄性心包炎或心包填塞，严重贫血，青光眼，颅内压增高、原发性肺动脉高压，以及对硝基化合物过敏者禁用。

２．不应突然停止用药，以避免反跳现象。

【药物相互作用】

１．与其他血管扩张药、钙拮抗药、β受体阻断药、降压药、三环类抗抑郁药及乙醇合用，可增强本类药物的降血压效应。

２．可加强双氢麦角碱的升压作用。

３．同时使用非甾体抗炎药可降低本品的疗效。

硝酸异山梨酯喷雾剂

其他名称：培欣。

【药代动力学】在体内代谢迅速，受红细胞细胞质中的酯酶作用，其酯键水解而代谢。代谢不受代谢组织（如肝、肾）的血流量影响。ｔ１／２约为９ｍｉｎ。经适当的负荷量，继以０．０５～０．３ｍｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）的剂量静脉滴注，于５ｍｉｎ内即可达到稳态血药浓度。在用药后２４ｈ内，有７３％～８８％的药物以酸性代谢产物形式、２％以原形由尿排出。

【作用与用途】同硝酸异山梨酯。

【用法与用量】

１．心绞痛每次１～３喷，每隔３０ｓ喷１次，喷入口腔。

２．急性心梗或急性心力衰竭开始时用１～３喷，在５ｍｉｎ内无反应时，可以再喷１次。如在１０ｍｉｎ内没有改善，在严密血压监测下也可继续喷入。

３．导管引起的冠状动脉痉挛在插入导管之前喷１～２次。

【不良反应】

１．开始使用时可引起硝酸酯性头痛。

２．偶见面红、晕眩、直立性低血压或反射性心动过速。

３．极少数情况下可能发生虚脱症状，并伴有心动过缓性心律失常。

【制剂与规格】喷雾剂：０．２５ｇ（２０ｍＬ）。

【药物相互作用】

１．降压药、钙拮抗药、其他静脉扩张剂、三环类抗抑郁药、精神抑制药或乙醇可增强本品的降血压作用。

２．同时使用双氢麦角碱可增加双氢麦角碱的血药浓度。

硝酸异山梨酯注射液ＩｓｏｓｏｒｂｉｄｅＤｉｎｉｔｒａｔｅＩｎｊｅｃｔｉｏｎ

其他名称：异舒吉（Ｉｓｏｋｅｔ），瑞立喜。

【药代动力学】经静脉给药，迅速分布至全身，在心脏、脑组织和胰腺中含量较高，脂肪组织、皮肤、大肠、肾上腺和肝脏含量较低，血浆蛋白结合率低。经过肝脏时，大部分药物迅即被代谢成活性产物２－单硝酸异山梨酯和５－单硝酸异山梨酯。肾脏是主要排泄途径，其次为胆汁排泄。

【作用与用途】作用同硝酸异山梨酯片剂，但效果明显增加。其扩张外周动静脉和冠状动脉的作用机制可能与促使前列环素（ＰＧＩ２）的合成与释放、抑制血栓素Ａ２（ＴＸＡ２）合成等有关。

【用法与用量】静脉滴注：１０～５０ｍｇ加入生理盐水或５％葡萄糖注射液中，配制成５０μｇ／ｍＬ或１００μｇ／ｍＬ的浓度。药物剂量可根据患者的反应调整，静脉滴注开始剂量为３０μｇ／ｍｉｎ，观察０．５～１ｈ，如无不良反应可加倍，１次／ｄ，１０ｄ为１个疗程。

【不良反应】和其他硝酸盐类药物一样，在给药初期可能会因血管扩张，出现头痛、恶心等症状。

【制剂与规格】注射液：１０ｍｇ、２５ｍｇ。

【注意事项】

１．禁用于贫血、头部创伤、脑出血、严重低血压或血容量不足和对硝酸盐类药物敏感的患者。

２．使用过程中应严密观察患者的心率和血压。

３．对甲状腺功能减退、营养不良、严重的肝脏或肾脏疾病及体重过低者也应谨慎注意。

【药物相互作用】同其他硝酸盐类药物。

单硝酸异山梨酯片ＩｓｏｓｏｒｂｉｄｅＭｏｎｏｎｉｔｒａｔｅＴａｂｌｅｔｓ

其他名称：索尼特，依姆多，异乐定，鲁南欣康，德脉宁，再佳，丽珠欣乐。

【药代动力学】口服吸收迅速且安全，１０ｍｉｎ即出现疗效，３０～６０ｍｉｎ血药浓度达峰值。口服后无肝脏首关效应，生物利用度可达１００％。持续作用时间较长，ｔ１／２为４～５ｈ。主要由肝脏排泄，其次由胆汁排出，排泄缓慢。单硝酸异山梨酯广泛代谢为ＮＯ和山梨醇，前者为活性成分，后者为无活性成分。微量的单硝酸异山梨酯和山梨醇经肾排泄。

【作用与用途】本品为硝酸异山梨酯的主要活性代谢产物。可通过扩张外周血管，特别是增加静脉血容量，减少回心血量，降低心脏前、后负荷，从而减少心肌耗氧量；同时还可以促进心肌血流重新分布，改善缺血区血流供应。通过这两方面发挥抗心肌缺血作用。

【用法与用量】口服：一次２０ｍｇ，２次／ｄ，必要时可增至３次／ｄ。饭后服，不宜嚼碎。缓释片一次１片，２次／ｄ。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ、４０ｍｇ、６０ｍｇ。缓释片剂：４０ｍｇ。

【不良反应】

１．使用本品最常见的不良反应为头痛，但随着时间的推移和持续应用会逐渐减退。

２．在首次用药或增加剂量时，常可见直立位低血压。这可能是头昏、嗜睡、反射性心动过速和乏力的原因。

３．尚有恶心、呕吐、潮红、苍白、坐立不安、多汗、虚脱和皮肤过敏反应，个别出现剥脱性皮炎。

４．可使换气不良肺泡的血供增加（形成肺“旁路”）而导致一过性低氧血症，特别是在冠心病患者可导致心肌缺氧。

【注意事项】

１．有耐药性，且与其他硝基化合物有交叉耐药现象。

２．可影响人的反应速度，使驾驶及操作机械的能力受到影响，若同时饮酒，这种情况会更显著。

３．其他与硝酸异山梨酯相似。

【药物相互作用】与治疗勃起功能障碍的枸橼酸西地那非合用会增加本品的降压作用，可能会引起致命的心血管并发症。余同硝酸异山梨酯。

单硝酸异山梨酯注射液ＩｓｏｓｏｒｂｉｄｅＭｏｎｏｎｉｔｒａｔｅＩｎｊｅｃｔｉｏｎ

其他名称：鲁南欣康，平福，ＩＳＭＮ。

【药代动力学】静脉注射后约９ｍｉｎ内分布到总体液中，Ｖｄ为０．６～０．７Ｌ／ｋｇ。蛋白结合率＜５％，平均ｔ１／２为４～５ｈ。老年人、肝功能或肾功能损害及心功能不全患者的清除率与健康年轻人无区别。ＩＳＭＮ在血清中脱硝基后大约３７％形成异山梨醇和右旋山梨醇（大约７％），由尿中排出，此外２５％以葡糖醛酸结合形式排出，２％以原形排出，粪便中排出＜１％。ＩＳ?ＭＮ的代谢产物均无扩张血管作用。

【作用与用途】与单硝酸异山梨酯片相同。与洋地黄或利尿药联合应用，治疗慢性充血性心力衰竭。

【用法与用量】静脉滴注：用５％葡萄糖注射液稀释后从１～２ｍｇ／ｈ开始静脉滴注，用药期间须密切观察患者的心率及血压。由于个体反应不同，需根据患者的反应个体化调整剂量。

【不良反应】同单硝酸异山梨酯片。

【制剂与规格】注射液：２０ｍｇ、２５ｍｇ。

【注意事项】同单硝酸异山梨酯片。

【药物相互作用】同单硝酸异山梨酯片。

戊四硝酯ＰｅｎｔａｅｒｙｔｈｒｉｔｙｌＴｅｔｒａｎｉｔｒａｔｅ

其他名称：硝酸戊四醇酯，长效硝酸甘油，硝酸季戊醇，四硝基季戊醇。

【药代动力学】本品为长效硝酸酯类口服制剂，口服吸收率为６０％。口服后１５～２０ｍｉｎ起效，３０～４５ｍｉｎ血药浓度达高峰，作用持续４～６ｈ。因口腔黏膜对本品不易吸收，故不能含化。

【作用与用途】本品为硝酸酯类抗心绞痛药。作用同硝酸甘油，但较弱，见效缓慢而持久。用于预防心绞痛发作。

【用法与用量】口服：１０～２０ｍｇ／次，３次／ｄ，饭前服。

【不良反应】一般不良反应较轻，可有头痛、视力紊乱、昏睡、恶心、呼吸窘迫及消化道反应等。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【注意事项】青光眼患者禁用。

【药物相互作用】参考硝酸甘油。

亚硝酸异戊酯ＡｍｙｌＮｉｔｒｉｔｅ

其他名称：亚硝戊酯，叁秒欣。

【药代动力学】吸入后３０ｓ起效，作用持续３～５ｍｉｎ。

【作用与用途】作用机制同硝酸甘油。血管扩张作用与硝酸甘油类似，但作用更快。本品还具有解除氰化物毒性的作用，其机制为：使血红蛋白中的二价铁（Ｆｅ２＋）氧化成三价铁（Ｆｅ３＋），Ｆｅ３＋再与氰化物（ＣＮ－）结合成高铁血红蛋白，暂时延缓氰化物的毒性。随即需注射亚硝酸钠和硫代硫酸钠。用于治疗氰化物中毒及心绞痛急性发作。

【用法与用量】将安瓿包在一层手帕或纱布内，折断，经鼻腔吸入，每次１５ｓ。①氰化物中毒：一次０．３～０．４ｍＬ（１～２支），２～３ｍｉｎ可重复１次，总量不超过１～１．２ｍＬ（５～６支）。②心绞痛发作：０．２ｍＬ／次。

【不良反应】常引起面红、头痛与头晕、恶心与呕吐、低血压、不安和心动过速。

【制剂与规格】吸入剂：０．２ｍＬ。

【注意事项】

１．本品降低血压，故老年人和有心血管疾病的患者应慎用。

２．本品有易燃性，不可近火。

３．接触本品可导致接触性皮炎，应谨慎使用。

４．可增加眼压和颅内压，青光眼、近期脑外伤或脑出血患者禁用。

５．过量可因血管扩张和高铁血红蛋白血症而引起发绀、昏厥、呼吸困难和肌软弱。

６．如使用本品时发生严重毒性反应，可将中毒者腿部抬高，保暖，活动四肢末端可有助于静脉回流，吸氧或人工通气，给予血浆扩容剂及适当的电解质溶液以维持循环功能；如发生高铁血红蛋白血症，应静脉注射亚甲蓝。

７．如有较多的吸入剂被吞咽下去，可采用洗胃治疗。

【药物相互作用】参考硝酸甘油。

二、非硝酸酯类

双嘧达莫Ｄｉｐｙｒｉｄａｍｏｌｅ

其他名称：双嘧哌胺醇，哌醇定，潘生丁。

【药代动力学】口服吸收迅速，ｔｍａｘ约７５ｍｉｎ，ｔ１／２为２～３ｈ。与血浆蛋白结合率高。在肝内代谢，与葡萄糖醛酸结合，从胆汁排泄。

【作用与用途】本品抑制血小板、上皮细胞和红细胞摄取腺苷，治疗浓度时该抑制作用呈剂量依赖性。局部腺苷浓度增高，作用于血小板的Ａ２受体，刺激腺苷酸环化酶，使血小板内ｃＡＭＰ增多，血小板聚集受到抑制。抑制血栓素Ａ２（ＴＸＡ２）形成，降低血小板活性。增强内源性前列腺素Ｅ２（ＰＧＩ２）的作用，对血管有扩张作用，使体循环血压降低和冠脉血流增加。对冠状动脉有较强而持久的扩张作用，增加冠脉血流量及心肌供氧量，不影响心肌耗氧量。连续使用可促进侧支循环建立，大剂量应用会使正常血管扩张，而发生“冠脉窃血”现象。

【用法与用量】口服：２５～５０ｍｇ／次，３次／ｄ，饭前服。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。注射液：１０ｍｇ（２ｍＬ）。

【不良反应】

１．治疗剂量时不良反应轻而短暂，常见的不良反应有头晕、头痛、呕吐、腹泻、脸红、皮疹和瘙痒。

２．罕见心绞痛和肝功能不全、喉头水肿、疲劳、不适、肌痛、关节炎、恶心、消化不良、感觉异常、肝炎、脱发、胆石症、心悸和心动过速。

【注意事项】

１．对本品过敏的患者禁用。

２．有出血倾向者慎用。

３．不宜与除葡萄糖以外的其他药物混合注射。

【药物相互作用】

１．与阿司匹林有协同作用。

２．与抗凝药、抗血小板聚集剂及溶栓剂合用时应注意出血倾向，减少剂量。

３．与双香豆素类抗凝药同用时出血并不增多或加剧。

吗导敏Ｍｏｌｓｉｄｏｍｉｎｅ

其他名称：脉导敏，脉心导敏（Ｍｏｎｓｙｄｏｍｉｎｅ），吗斯酮胺。

【药代动力学】舌下含服或口服，吸收完全。口服或静脉注射后，首先在肝脏代谢成具有活性的代谢产物，约３０ｍｉｎ才呈现血流动力学效应，起效明显较硝酸甘油慢。ｔ１／２为２～３ｈ，作用维持４ｈ以上。代谢产物几乎全部由肾脏排出。

【作用与用途】本品为钙拮抗剂，能直接扩张血管平滑肌，对小静脉扩张作用较强，使回心血量减少，左心室充盈压降低而减轻心脏前负荷；还可以降低交感神经张力而使小动脉轻度扩张，减轻心脏后负荷，降低心肌耗氧量，同时减轻心室壁张力，使心内膜下氧供增加。还能解除冠脉痉挛，扩张冠状动脉，促进冠脉侧支循环建立。还可以对抗运动所致血压上升和心率加快，提高运动耐量，可用来治疗心肌缺血及心绞痛，改善左心功能。比硝酸甘油作用时间持久，不产生耐药性。

【用法与用量】

１．口服１～２ｍｇ／次，３～４次／ｄ；缓慢释放型８ｍｇ／次，３次／ｄ。

２．舌下含化２ｍｇ／次。

３．雾化吸入０．２ｍｇ／次。

【不良反应】有头痛、头胀、脸部发热感等。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ、２ｍｇ。喷雾剂：１０ｍｇ，每喷０．２ｍｇ。缓释片：２ｍｇ、８ｍｇ。气雾剂：每瓶含４２ｍｇ（可揿吸２００次左右）。

【注意事项】

１．低血压、青光眼患者忌用。

２．肝肾功能不全者慎用。

３．余同硝酸甘油。

尼可地尔Ｎｉｃｏｒａｎｄｉｌ

其他名称：硝烟酯，烟浪丁，喜格迈（Ｓｉｇｍａｒｔ）。

【药代动力学】口服吸收快而完全，生物利用度为７５％，服药后０．５～１ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２约为１ｈ。主要分布在肝、心、肾、肾上腺及血液中。在体内经水解脱去硝基，代谢产物药理活性很小。主要从尿中排泄。

【作用与用途】本品属硝酸酯类化合物，具有阻止细胞内钙离子游离，增加细胞膜对钾离子的通透性，扩张冠状血管，持续性增加冠状动脉血流量、抑制冠状动脉痉挛的作用。在扩张冠状血管时，并不影响血压、心率、心肌收缩力及心肌耗氧量。还具有抑制血小板聚集，防止血栓形成的作用。适用于冠心病，对劳力性、自发性、梗死后或混合型心绞痛的治疗均有效。对伴有心房颤动、心脏扩大的心绞痛，对其他抗心绞痛药物需慎用的患者，可选用本品。较大剂量时可扩张外周动脉而降低血压，适用于轻、中度高血压的治疗。还可以降低左心室舒张末压、肺毛细血管楔压，增加左室射血分数和心排血量，改善心功能。

【用法与用量】口服：５～２０ｍｇ／次，２次／ｄ。

【不良反应】

１．常见头痛、头晕、耳鸣、失眠、心悸、乏力、颜面潮红、下肢水肿、腹痛、腹泻、食欲不振、消化不良、恶心、呕吐、便秘等。

２．偶见口角炎，可有氨基转移酶升高。

３．可引起反射性心率加快、严重低血压等反应。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．青光眼、严重肝肾疾病患者禁用。

２．对本品过敏者禁用。

３．出现皮疹等过敏反应时应停药。

【药物相互作用】具有磷酸二酯酶５阻断作用的勃起障碍治疗剂枸橼酸西地那非、盐酸伐地那非水合物和他达拉非，可抑制ｃＧＭＰ的分解，故与上述药物合用时会通过ｃＧＭＰ的增多而导致降压作用增强，不能合用。

卡波罗孟Ｃａｒｂｏｃｒｏｍｅｎ

其他名称：延通心，乙氧香豆素，隐痛散，卡波孟，乙胺香豆素。【药代动力学】口服后吸收较快，１５ｍｉｎ后血中可出现羧甲氧基衍化物，６０ｍｉｎ后其浓度达高峰，ｔ１／２为７０ｍｉｎ。

【作用与用途】本品对冠状动脉有选择性扩张作用，可增加冠脉血流量，起效慢但作用较持久。治疗剂量不影响心肌氧耗量、心率、血压及心排血量，长期使用可促进冠状动脉侧支循环的建立，且能抑制血小板聚集，降低其黏附性。其作用机制是通过抑制磷酸二酯酶，提高组织中的ｃＡＭＰ而使冠脉扩张，改善心肌缺血，防治心绞痛。对冠状血管有选择性的扩张作用，作用开始慢，持续时间长。长期服用能促进侧支循环形成。能抑制血小板的聚集，防止血栓形成。可用于慢性冠脉功能不全及预防心绞痛的发作，还可用于预防手术、麻醉时引起的冠脉循环障碍及心律失常。

【用法与用量】

１．口服每次７５～１５０ｍｇ，３次／ｄ。

２．肌内注射每次４０ｍｇ，用注射用水稀释到２～４ｍＬ，１～２次／ｄ。

３．静脉注射每次２０～４０ｍｇ，加入５％葡萄糖注射液或生理盐水１０～２０ｍＬ中，３～５ｍｉｎ缓慢注射，１～２次／ｄ。

４．静脉滴注２０～８０ｍｇ加入５％葡萄糖注射液５００ｍＬ中，以０．３～１μｇ／ｍｉｎ的速度缓慢滴注。

【不良反应】有头晕、恶心、呕吐、食欲不振、面部发红、胸部发热、心悸、关节痛等，严重者需减量或停药。

【制剂与规格】片剂：７５ｍｇ。注射液：４０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】静脉注射过快可引起短暂面部潮红、胸部热感、心悸等。

前列地尔Ａｌｐｒｏｓｔａｄｉｌ

其他名称：凯时。

【药代动力学】本品系外源性前列腺素Ｅ１（ＰＧＥ１），静脉注射后与血浆蛋白微弱地结合，ｔ１／２为５～１０ｍｉｎ。在体内代谢完全，剂量的６８％经肝脏代谢，以代谢物形式经肾排泄。严重呼吸功能衰竭的患者肺清除本品的能力减退，可使前列地尔血浆浓度升高。

【作用与用途】本品有抑制血小板聚集、血栓素Ａ２生成、动脉粥样脂质斑块形成的作用，并能扩张外周和冠脉血管。ＰＧＥ１通过激活细胞内腺苷酸环化酶，使血小板和血管平滑肌内的ｃＡＭＰ水平成倍地增加，致使产生惰性血小板及血管扩张。用于心肌梗死、血栓性脉管炎、闭塞性动脉硬化等症。亦可用于治疗血栓闭塞性脉管炎、慢性动脉粥样硬化症所致的肢体慢性溃疡，微血管循环障碍所致的四肢静息性疼痛；并可作为血管移植术后的抗栓治疗，用以抑制移植血管内的血栓形成。

【用法与用量】静脉滴注：溶于２５０ｍＬ或５００ｍＬ生理盐水或５％葡萄糖注射液中。①心肌梗死：１００～２００μｇ／ｄ，重症可适当增加，但不得超过４００μｇ／ｄ。②血栓性脉管炎、闭塞性动脉硬化：１００～２００μｇ／ｄ。③视网膜中央静脉血栓：１００～２００μｇ／ｄ。

【不良反应】

１．偶见休克，为最严重反应。注射时应注意观测，发现异常立即停药，并采取相应措施。

２．可见注射部位发红、硬结、瘙痒或局部血管疼痛。

３．有时发现胸闷、面红、心悸、头晕或血压下降，停药即消失。

４．可出现头痛、疲劳、食欲不振、呕吐、腹胀、便秘等症状，偶有ＡＬＴ、ＡＳＴ上升等肝功能异常。

５．偶见荨麻疹或皮疹、瘙痒感、白细胞减少、嗜酸性粒细胞增多。

６．心力衰竭患者可能症状加重。

【制剂与规格】注射液：２０μｇ、１００μｇ。

【注意事项】

１．心功能不全、青光眼或眼压增高、活动性胃溃疡、间质性肺炎患者慎用。

２．本品仅是对症治疗，缓解慢性动脉闭塞症或脉管炎的临床症状，如促进静息性肢痛或慢性下肢溃疡的愈合。停药后有复发的可能。

３．注射时，局部有疼痛、肿胀感觉，若有发热、瘙痒感时，应及时减慢输入速度。

４．稀释后２ｈ内必须使用，残留液不能再用；不能使用冻结的药品。

５．对本品过敏者、严重心力衰竭或心功能不全患者及孕妇或可能怀孕的妇女禁用。

【药物相互作用】

１．本制剂不能与输液以外的药品相混合使用，避免与血浆增容剂（右旋糖酐、明胶制剂）等混合。

２．与磷酸二酯酶抑制剂有很好的协同作用，可相互加强疗效。

３．本品可增强降压药和血小板聚集抑制剂的作用。

依前列醇Ｅｐｏｐｒｏｓｔｅｎｏｌ

其他名称：前列环素，前列腺素Ｉ２，ＰＧＩ２，ＰＧＸ。

【药代动力学】本品性质不稳定，在体内迅速分解为６－酮－ＰＧＦ１α。ｔ１／２为２～３ｍｉｎ，其代谢物较稳定，但生物活性极弱。

【作用与用途】ＰＧＩ２与阿司匹林等抗血栓药的药效作用有关，它不仅可以扩张小血管，同时还能抑制血小板聚集、抗血栓，抑制炎性介质的释放、抗重构。前者的作用机制可能在于激活腺苷酸环化酶，而使血小板内ｃＡＭＰ浓度上升。用于不稳定型心绞痛、心肌梗死、顽固性心力衰竭、外周血管痉挛性疾病及肺动脉高压。其抗血小板聚集作用可用于防止血栓形成。

【用法与用量】静脉滴注：５ｎｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ），一般不超过３０ｎｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ），临用时配制，连续滴注时间根据病情而定。

【不良反应】有低血压、心率加快、面部潮红、头痛等，有时有胃肠道不适。

【制剂与规格】粉针剂：５００μｇ（附甘氨酸缓冲液５０ｍＬ）。

【注意事项】

１．静脉滴注速度超过１０ｎｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）时，可出现头痛、腹部不适、高血糖等，超过２０ｎｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）时，可出现血压下降，心率减慢，甚至昏厥。

２．有出血倾向者禁用。

曲美他嗪Ｔｒｉｍｅｔａｚｉｄｉｎｅ

其他名称：冠脉舒，三甲氧苄嗪，万爽力，泽维尔。

【药代动力学】口服给药后，吸收迅速，２ｈ内即达到血浆峰浓度。单剂口服曲美他嗪２０ｍｇ后，Ｃｍａｘ约为５５ｎｇ／ｍＬ，重复给药后，２４～３６ｈ达到稳态浓度，在整个治疗中保持稳定。具有良好的组织弥散性，蛋白结合率低，体外测定为１６％。主要通过尿液以原形排出，ｔ１／２约为６ｈ。

【作用与用途】通过保护细胞在缺氧或缺血情况下的能量代谢，阻止细胞内ＡＴＰ水平的下降，保证了离子泵的正常功能和透膜Ｎａ＋－Ｋ＋流的正常运转，维持细胞内环境的稳定，降低细胞内的酸中毒；减少缺血时和心肌再灌注时出现的多核中性粒细胞的移动和浸润；缩小心肌梗死的面积；对血流动力学无明显影响；增加冠脉血流储备，从开始治疗的第１５日起，能延迟运动诱发的缺血的发生，显著降低心绞痛发作的频率，降低硝酸甘油的消耗量。用于心绞痛发作的预防性治疗和眩晕与耳鸣的辅助性对症治疗，还可用于冠脉功能不全、陈旧性心肌梗死等。对伴有严重心功能不全者可与洋地黄苷并用。

【用法与用量】口服：每次２０ｍｇ，３次／ｄ，饭前服。

【不良反应】

１．可见胃肠道不适（恶心、呕吐）。

２．由于辅料中有日落黄ＦＣＦＳ（Ｅ１１０）及胭脂红Ａ（Ｅ１２４）成分，可能会引发过敏反应。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ。

【注意事项】

１．对药品任一组分过敏者禁用。

２．致畸的危险不能排除，最好避免在妊娠期间服用该药物，哺乳期也通常不推荐使用。

３．本品不作为心绞痛发作时的对症治疗用药，也不适用于对不稳定心绞痛或心肌梗死的初始治疗。

【药物相互作用】

１．与美托洛尔、阿托伐他汀、辛伐他汀、心先安（环磷腺苷葡胺）、氯吡格雷、噻氯匹定、麝香保心丸、复方丹参滴丸、地尔硫卓、低分子肝素等联合应用可产生协同作用。

２．与洋地黄合用可使不良反应减轻，疗效增加。

３．本品对地高辛药代动力学无影响。

４．不可与单胺氧化酶抑制药同服。

果糖二磷酸钠ＦｒｕｃｔｏｓｅＳｏｄｉｕｍＤｉｐｈｏｓｐｈａｔｅ

【药代动力学】静脉滴注２５０ｍｇ／ｋｇ，５ｍｉｎ内血药浓度可达７７０μｇ／ｍＬ，ｔ１／２为１０～１５ｍｉｎ，并向血管外组织分布。经过水解形成无机磷及果糖从血浆中消除。

【作用与用途】本品是体内的糖代谢中间产物，它通过调节糖代谢中若干酶的活性产生药理作用。外源性１，６－二磷酸果糖可提高细胞内腺苷三磷酸和磷酸肌酸的浓度，促进钾离子内流，增加红细胞内二磷酸甘油酸的含量，抑制氧自由基和组胺释放等多种药理作用，能减轻机体因缺血、缺氧造成的损害，尤其是对缺血性心脏病更显出良好的保护作用。适用于改善冠心病的心绞痛、急性心肌梗死和心律失常及心力衰竭的心肌缺血。

【用法与用量】静脉滴注：５０～１００ｍＬ／次，１～２次／ｄ，最大剂量为２００ｍＬ／ｄ，静脉滴注速度为４～７ｍＬ／ｍｉｎ。伴有心力衰竭时，剂量减半。

【不良反应】滴注部位疼痛、皮疹、口唇麻木，偶见头晕、胸闷及过敏反应。

【制剂与规格】注射液：１０ｇ（１００ｍＬ）。

【注意事项】

１．血肌酐清除率低于５０ｍＬ／ｍｉｎ者应予监测血磷。

２．对本品过敏者、高磷酸血症者及肾衰竭者禁用。

【药物相互作用】宜单独使用，不宜溶入其他药物，尤其忌溶于碱性溶液和钙盐中。


第八节 抗心律失常药

抗心律失常药的分类已沿用了近３０年，由ＶａｕｇｈａｎＷｉｌｌｉａｍｓ提出，又经Ｈａｒｒｉｓ等补充而完善。ＶａｕｇｈａｎＷｉｌｌｉａｍｓ分类法根据药物作用的电生理特点将药物分为以下四类。

１．Ⅰ类抗心律失常药阻断心肌和心脏传导系统的钠通道，具有膜稳定作用，抑制动作电位０相除极上升速率和幅度，减慢传导速度，延长动作电位时程（ＡＰＤ）和有效不应期（ＥＲＰ）。对静息膜电位无影响。根据药物对钠通道阻断作用的不同，又分为三个亚类，即Ⅰａ、Ⅰｂ、Ⅰｃ类。此类药物与钠通道的结合或解离动力学有很大差别，结合或解离时间常数＜１ｓ者为Ⅰｂ类药物；≥１２ｓ者为Ⅰｃ类药物；介于二者之间者为Ⅰａ类药物。Ⅰ类药物与开放和失活状态的通道亲和力大，因此呈使用依赖。对病态心肌、重症心功能障碍和缺血心肌特别敏感，应用要谨慎，尤其Ⅰｃ类药物，易诱发致命性心律失常———心室颤动、无休止室性心动过速。

（１）Ⅰａ类：适度阻断钠通道，对０相去极化与复极过程抑制作用均强的药物。复活时间常数为１～１０ｓ，以延长ＥＲＰ最为显著。药物包括奎尼丁、普鲁卡因胺、丙吡胺等。

（２）Ⅰｂ类：轻度阻断钠通道，对０相去极化与复极过程抑制作用均弱的药物。复活时间常数＜１ｓ，降低自律性作用最强。药物包括利多卡因、苯妥英钠、美西律等。

（３）Ⅰｃ类：明显阻断钠通道，明显抑制０相去极化，对复极的抑制作用较弱的药物。复活时间常数＞１０ｓ，减慢传导性的作用最强。药物包括普罗帕酮、恩卡尼、氟卡尼、莫雷西嗪等。

２．Ⅱ类抗心律失常药β受体阻断药，抑制交感神经兴奋所致的起搏电流、钠电流和Ｌ型钙电流增加，表现为减慢４相舒张期除极速率而降低自律性，降低动作电位０相上升速率而减慢传导性。药物包括普萘洛尔、阿替洛尔、美托洛尔等。

３．Ⅲ类抗心律失常药延长动作电位时程药，抑制多种钾电流。药物包括胺碘酮、索他洛尔、溴苄铵、伊布利特和多非利特等。

４．Ⅳ类抗心律失常药钙通道阻断药，包括维拉帕米和地尔硫卓等。

一、Ⅰ类抗心律失常药

（一）Ⅰａ类抗心律失常药

奎尼丁Ｑｕｉｎｉｄｉｎｅ

【药代动力学】口服后吸收快而完全。生物利用度个体差异大，为４４％～９８％。与蛋白亲和力强，正常人蛋白结合率为８０％～８８％。口服３０ｍｉｎ作用开始，１～３ｈ达最大作用，持续约６ｈ。ｔ１／２为６～８ｈ，小儿为２．５～６．７ｈ；肝功能不全者延长。主要经肝脏代谢，以原形随尿排出的量约占用量１８．４％（１０％～２０％），酸性尿液中排泄量增加。血液透析可促使原形药及代谢物清除。粪便可排出约５％，乳汁及唾液也有少量排出。

【作用与用途】本品属Ⅰａ类抗心律失常药，主要抑制钠离子的跨膜运动，影响动作电位０相。抑制心肌的自律性，特别是异位兴奋点的自律性，降低传导速度，延长有效不应期，减低兴奋性，对心房不应期的延长较心室明显，缩短房室交界区的不应期，提高心房心室肌的颤动阈。抑制钙离子内流，降低心肌收缩力。大剂量可阻断α受体，产生扩血管作用。有效血药浓度是３～６μｇ／ｍＬ。８μｇ／ｍＬ以上可发生严重不良反应。主要适用于心房颤动或心房扑动经电转复后的维持治疗。虽对房性期前收缩、阵发性室上性心动过速、预激综合征伴阵发性室上性心动过速、室性期前收缩、室性心动过速有效，并有转复心房颤动或心房扑动的作用，但由于不良反应较多，目前已很少使用。

【用法与用量】口服：应先试服０．２ｇ，观察有无过敏反应。成人常用量为０．２～０．３ｇ／次，３～４次／ｄ。用于转复心房颤动或心房扑动，第１日０．２ｇ，每２ｈ一次，连续５次；如未转复，且无不良反应，第２日增至每次０．３ｇ，每２ｈ一次；如仍未转复，第３日每次０．４ｇ，连续５次。每日总量不宜超过２．４ｇ。转复窦性心律后改为维持量，０．２～０．３ｇ／次，３～４次／ｄ。

【不良反应】约１／３的患者发生不良反应。

１．心血管系统本品有促心律失常作用，多见于原有心脏病者，可发生心脏停搏、传导阻滞、室性期前收缩、室性心动过速及心室颤动。心电图可出现ＰＲ间期延长、ＱＲＳ波群增宽，多与剂量有关。可使心电图ＱＴ间期明显延长，诱发室性心动过速或心室颤动，常伴昏厥，与剂量无关。可使血管扩张发生低血压、脉管炎。

２．消化系统可引起恶心、呕吐、胃肠道障碍、痛性痉挛、腹泻、食欲下降、小叶性肝炎及食管炎。

３．金鸡纳反应可发生耳鸣、心悸、惊厥、头痛及面红、视物模糊、畏光、复视、色觉障碍、瞳孔散大、暗点及夜盲、听力障碍、发热、局部水肿、眩晕、震颤、兴奋、昏迷、忧虑，甚至死亡。一般与剂量有关。

４．特异质反应可发生头晕、冷汗、休克、青紫、呼吸抑制或停止。

５．过敏反应荨麻疹、瘙痒多见，还有发热、哮喘及虚脱。与剂量无关。

６．肌肉使重症肌无力加重。

７．血液系统肌酸激酶增高。也可出现血小板减少、急性溶血性贫血、粒细胞减少、白细胞分类左移、中性粒细胞减少。

【制剂与规格】片剂：２００ｍｇ。

【注意事项】

１．地高辛中毒、Ⅱ度房室传导阻滞、严重室内传导障碍、病态窦房结综合征等且无起搏器保护的患者禁用。孕妇禁用。曾应用该药引起血小板减少性紫癜及过敏者禁用。

２．饭后２ｈ或饭前１ｈ服药并多次饮水可加快吸收，血药浓度峰值的出现提早且峰值升高。

３．当口服量超过１．５ｇ／ｄ时，应住院监测心电图及血药浓度。超过２ｇ／ｄ时应特别注意心脏毒性。

４．转复心房扑动或心房颤动时，防止房室间隐匿性传导减轻导致１∶１下传，应先用洋地黄或β受体阻断药，以免心室率过快。

５．出现严重电解质紊乱或肝肾功能异常时需立即停药。

６．加强心电图检测，ＱＲＳ波群时间超过药前２０％应停药。

【药物相互作用】

１．与维拉帕米、胺碘酮合用可使本品血药浓度升高。

２．与口服抗凝药合用可使凝血酶原进一步减少，可减少本品与蛋白的结合，注意调整合用时的剂量。

３．苯巴比妥及苯妥英钠可增加本品的肝内代谢，使本品的半衰期缩短。

４．本品可使地高辛、洋地黄毒苷血清浓度增高以至达中毒水平，应监测血药浓度及调整剂量。

５．与抗胆碱药合用，可增加抗胆碱能效应。

６．能减弱拟胆碱药的效应，应按需调整剂量。

７．本品可使神经肌肉阻滞药尤其是筒箭毒碱、琥珀胆碱及泮库溴铵的呼吸抑制作用增强及延长。

８．乙酰唑胺、大量柠檬汁、抗酸药或碳酸氢盐等可增加肾小管对本品的重吸收，以致出现毒性反应。

９．与降压药、扩血管药及β受体阻断药合用，可加剧降压及扩血管作用；与β受体阻断药合用时还可加重对窦房结及房室结的抑制。

１０．利福平可增加本品的代谢，使血药浓度降低。

１１．异丙肾上腺素可能加重本品过量所致的心律失常。

普鲁卡因胺Ｐｒｏｃａｉｎａｍｉｄｅ

其他名称：普鲁卡因酰胺。

【药代动力学】吸收较快而完全，广泛分布于全身，７５％集中在血液丰富的组织内。蛋白结合率为１５％～２０％。ｔ１／２为２～３ｈ，因乙酰化速度而异，心肾功能不全者可延长。静脉注射后即刻起效。有效血药浓度为２～１０μｇ／ｍＬ，中毒血药浓度为１２μｇ／ｍＬ以上。该药３０％～６０％以原形及２５％经肝脏代谢成Ｎ－乙酰普鲁卡因胺经肾清除。中国人多数为快乙酰化型，乙酰化快者血中乙酰化代谢物可较原形药的浓度高２～３倍。Ｎ－乙酰普鲁卡因胺的ｔ１／２约为６ｈ，肾功能障碍者体内蓄积量可超过原药。血液透析可清除原药及Ｎ－乙酰普鲁卡因胺。

【作用与用途】本品为Ⅰａ类抗心律失常药，可增加心房的有效不应期，降低心房、浦肯野纤维和心室肌的传导速度，通过升高阈值而降低心房、浦肯野纤维、乳头肌和心室的兴奋性，延长不应期及抑制舒张期除极，降低自律性。可轻度减低心排血量。间接抗胆碱作用弱于奎尼丁，小量即可使房室传导加速，用量偏大则直接抑制房室传导。本品有直接扩血管作用，但不阻断α受体。其代谢产物Ｎ－乙酰普鲁卡因胺具有药理活性。用量＞１２μｇ／ｍＬ时产生毒性反应。适用于室性心律失常。

【用法与用量】

１．静脉注射成人：０．１ｇ／次，静脉注射５ｍｉｎ，必要时每隔５～１０ｍｉｎ重复１次，总量按体重不得超过１０～１５ｍｇ／ｋｇ；或者１０～１５ｍｇ／ｋｇ静脉滴注１ｈ，然后按１．５～２ｍｇ／（ｋｇ·ｈ）维持。

２．口服成人常用量：治疗心律失常，０．２５～０．５ｇ／次，每４ｈ一次。小儿：按体重３～６ｍｇ／ｋｇ，静脉注射５ｍｉｎ，静脉滴注量按０．０２５～０．０５ｍｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）维持。

【不良反应】

１．可发生心脏停搏、传导阻滞及室性心律失常。心电图出现ＱＲＳ波群增宽、ＰＲ间期及ＱＴ间期延长，诱发多型性及尖端扭转型室性心动过速、心室颤动或心脏停搏，但较奎尼丁少见。

２．快速静脉注射可使血管扩张产生严重低血压，血药浓度过高可引起心脏传导异常。

３．大剂量易引起厌食、恶心、呕吐、腹泻、口苦、肝大、氨基转移酶升高等。

４．少数人可有过敏反应、荨麻疹、瘙痒、血管神经性水肿及斑丘疹，长期服药者可见红斑狼疮样综合征，静脉用药少见。

５．可有头晕、精神抑郁及伴幻觉的精神失常、溶血性或再生障碍性贫血、粒细胞减少、嗜酸性粒细胞增多、血小板减少、骨髓肉芽肿、血浆凝血酶原时间及部分凝血活酶时间延长。

６．偶可发生肉芽肿性肝炎及肾病综合征、进行性肌病及Ｓｊｏｇｒｅｎ综合征（干燥综合征）。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。注射液：０．１ｇ。

【注意事项】

１．对普鲁卡因过敏者，可能对本品也过敏。

２．老年人及肾功能受损者应酌情调整剂量，用药期间一旦心室率明显减低，应立即停药。

３．支气管哮喘、肝功能或肾功能障碍、低血压、洋地黄中毒、心脏收缩功能明显降低者应慎用。

４．本品可使碱性磷酸酶、胆红素、乳酸脱氢酶及ＡＳＴ升高。

５．病态窦房结综合征及Ⅱ或Ⅲ度房室传导阻滞（除非已有起搏器）、红斑狼疮、低钾血症、重症肌无力患者等禁忌使用。

【药物相互作用】

１．与其他抗心律失常药物、抗毒蕈碱药物合用时，效应相加。

２．与降压药合用，尤其静脉注射本品时，降压作用可增强。

３．与拟胆碱药合用时，本品可抑制这类药对横纹肌的效应。

４．与神经肌肉阻滞药合用时，神经肌肉接头的阻滞作用增强，时效延长。

５．饮酒可增加原药的乙酰化，血及尿中Ｎ－乙酰普鲁卡因胺与原药比值也增加。

丙吡胺Ｄｉｓｏｐｙｒａｍｉｄｅ

其他名称：双异丙吡胺，吡二丙胺，异脉停，达舒平，诺佩斯。

【药代动力学】口服后吸收良好，吸收率可达９０％。口服及静脉给药后，广泛分布于全身，蛋白结合率依血药浓度而异，为３５％～９５％。ｔ１／２为４～１０ｈ，肾肌酐清除率低于４０ｍＬ／ｍｉｎ时ｔ１／２为１０～１８ｈ。按体重口服５ｍｇ／ｋｇ时，Ｃｍａｘ为２．５～３．５μｇ／ｍＬ；１５ｍｉｎ内按体重２ｍｇ／ｋｇ静脉滴注时，Ｃｍａｘ为３μｇ／ｍＬ。治疗血药浓度为３～７μｇ／ｍＬ。在肝内脱去异丙基代谢，其血浆浓度为原药的１／１０。主要经肾排泄，总排泄率达６５％～９６％，４７％～６７％为原形，１１％～３７％为代谢物。静脉注射后大部分在８ｈ内排出。口服后８０％在１２～１４ｈ排出。血液透析可清除本品。

【作用与用途】本品为Ⅰａ类抗心律失常药，其电生理及血流动力学类似奎尼丁，具有抑制快钠离子内流作用，延长动作电位及有效不应期，减低心房和附加束的传导速度，降低心肌传导纤维的自律性，抑制心房及心室肌的兴奋性，减低心肌收缩力等作用。有较明显的抗胆碱作用，故可能使窦房结频率及房室交界区传导速度加快，但原有病态窦房结综合征或房室传导障碍者病情仍可加重。用于其他药物无效的危及生命的室性心律失常。

【用法与用量】

１．口服①成人：首次０．２ｇ，以后０．１～０．１５ｇ，每６ｈ一次；缓释片，２片（０．２ｇ）／次，２次／ｄ，应根据需要及耐受程度调整用量。②小儿：需根据血药浓度逐渐增量。１岁以下一般按体重１０～３０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ）；１～４岁１０～２０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ）；４～１２岁１０～１５ｍｇ／（ｋｇ·ｄ）；１２～１８岁６～１５ｍｇ／（ｋｇ

·ｄ）。分３～４次口服。

２．静脉注射按体重２ｍｇ／ｋｇ，最大量不宜超过０．１５ｇ。可用生理盐水、５％葡萄糖注射液或乳酸钠注射液稀释，静脉注射５ｍｉｎ，必要时给药后２０ｍｉｎ重复１次，最大剂量为０．８ｇ／ｄ。

【不良反应】

１．心血管过量可致呼吸暂停、神志丧失、心脏停搏、传导阻滞及室性心律失常，心电图出现ＰＲ间期延长、ＱＲＳ波群增宽及ＱＴ间期延长，尖端扭转型室性心动过速及心室颤动。负性肌力作用可使５０％患者心力衰竭复发或加重，尚可致低血压，甚至休克；静脉注射可产生明显的冠状动脉收缩作用。

２．抗胆碱作用有口干、尿潴留、尿频、尿急、便秘、视力模糊、青光眼加重等。

３．胃肠道恶心、呕吐、厌食、腹泻。

４．肝脏胆汁淤积或肝功能不正常。

５．血液粒细胞减少。

６．神经系统失眠、精神抑郁或失常。

７．其他低血糖、阳痿、水潴留。静脉注射时出现血压升高、过敏性皮疹、光敏性皮炎，潮红及紫癜也偶有发生。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ。缓释片剂：０．１ｇ。注射液：５０ｍｇ（５ｍＬ）、０．１ｇ。

【注意事项】

１．心肌病或可能产生心功能不全者不宜用负荷量，并应严密监测血压及心功能情况。

２．剂量应根据疗效及耐受性个体化给药，肝肾功能不全者及体重轻者应适当减量。

３．服用硫酸奎尼丁或盐酸普鲁卡因胺者如需换用本品，应先停服硫酸奎尼丁６～１２ｈ或盐酸普鲁卡因胺３～６ｈ。

４．对本品过敏者、Ⅰ度房室或室内传导阻滞、肾衰竭、未经治疗控制的充血性心力衰竭或有心力衰竭史、广泛心肌损害、低血压、肝功能受损、低钾血症者等应慎用。

５．Ⅱ或Ⅲ度房室传导阻滞及双束支传导阻滞、病态窦房结综合征、心源性休克、青光眼、尿潴留、重症肌无力患者等应禁用。

【药物相互作用】

１．与其他抗心律失常药合用时，可进一步延长传导时间，抑制心功能。

２．与乙醇合用有协同作用，低血糖及低血压发生机会增多。

３．与华法林合用，抗凝作用可更明显。

４．与肝药酶诱导剂如苯巴比妥、苯妥英钠及利福平同用，可诱导本品的代谢。

阿义马林Ａｊｍａｌｉｎｅ

其他名称：缓脉灵，阿马灵，西萝芙木碱，Ｒａｕｗｏｌｆｉｎｅ。

【作用与用途】通过抑制快速Ｎａ＋内流，直接干扰心肌细胞膜去极化。能够降低动作电位去极化的速度，轻度延长ＰＲ间期、ＱＴ间期及ＱＲＳ波群时间。本品还具有局麻作用。适用于治疗室上性和室性期前收缩、阵发性室上性和室性心动过速及阵发性心房颤动、窦性心动过速等。

【用法与用量】

１．口服每次５０～１００ｍｇ，３～４次／ｄ。

２．静脉注射５０ｍｇ稀释后静脉缓慢注射，５～１０ｍｉｎ注射完。

【不良反应】心脏传导阻滞、心律失常、眼睛颤搐、抽搐、呼吸抑制、肝毒性、粒细胞缺乏症。严重者可昏迷。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。注射液：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．不完全性房室传导阻滞、失代偿性心力衰竭、重症肌无力患者，老人及孕妇等慎用。

２．急性感染或发热者用药应谨慎。

３．洋地黄过量、完全性心脏传导阻滞者，哺乳期妇女及对本品过敏者禁用。

４．电解质紊乱、心动过缓、先天性长ＱＴ综合征、器质性心脏病、肾或肝功能障碍者及女性容易发生尖端扭转型室性心动过速。

【药物相互作用】不建议两种都能延长ＱＴ间期的药物联合应用，因可能导致潜在的致命性尖端扭转型室性心动过速。

吡哌醇Ｐｉｒｍｅｎｏｌ

其他名称：吡美诺。

【药代动力学】口服吸收迅速而完全，１～２ｈ血药浓度达峰值，生物利用度为８０％～９０％，血浆蛋白结合率为８３％～９０％，在组织中浓度高于血浆浓度。ｔ１／２为４～１７ｈ。２３％～３１％以原形从尿中排出。少数由胆汁分泌，并有少数进入肠肝循环，部分由粪便排出。

【作用与用途】本品属Ⅰａ类抗心律失常药，作用类似奎尼丁和普鲁卡因胺，是高效、低毒的广谱抗心律失常药。适用于各种病因所致的房性和室性心律失常，对房室结折返性室上性心动过速及低血钾所致的心律失常效果较好，对利多卡因、奎尼丁、普鲁卡因胺耐药者也有效，与其他抗心律失常药联合应用效果更好。

【用法与用量】

１．口服每次１００ｍｇ，２～３次／ｄ。

２．静脉注射５０ｍｇ稀释后静脉缓慢注射，２０ｍｉｎ注射完。取得效果后以０．２５ｍｇ／ｍｉｎ速度静脉滴注维持。

【不良反应】

１．长期使用可致味觉改变、咽干、眩晕、头痛、失眠、尿潴留、便秘和疲倦。

２．有轻度恶心、呕吐、出汗，高浓度可引起ＰＲ间期延长和ＱＲＳ波群增宽，可致心律失常、传导阻滞、昏厥等。也可引起血压降低，心功能下降。

３．静脉注射可出现面部潮红、紧张、窦性心动过速。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。注射液：５０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．静脉注射应缓慢，密切注意心率和心律变化。

２．禁用于房室传导阻滞、室内阻滞、心功能不全者及低血压者。

（二）Ⅰｂ类抗心律失常药

利多卡因Ｌｉｄｏｃａｉｎｅ

【药代动力学】本品注射后迅速吸收，很快分布于心、脑、肾及血液丰富的组织，然后分布至脂肪及肌肉组织。能透过血－脑屏障和胎盘屏障。血浆蛋白结合率约６６％，吸烟者蛋白结合率比不吸烟者高。ｔ１／２约为１００ｍｉｎ。静脉注射后４５～９０ｓ即起效，持续１０～２０ｍｉｎ。治疗血药浓度为１．５～５μｇ／ｍＬ，中毒血药浓度在５μｇ／ｍＬ以上。持续静脉滴注３～４ｈ达稳态血药浓度，急性心肌梗死者需８～１０ｈ。大部分经肝脏代谢，由微粒体的混合功能氧化酶脱烃基，降解为单乙基甘氨酰二甲苯胺及甘氨酰二甲苯胺，具有药理活性和毒性。由肾脏排泄，１０％为原形，５８％为代谢物，少量出现在胆汁中。

【作用与用途】本品属Ⅰｂ类抗心律失常药物，为膜稳定剂，主要作用于浦肯野纤维和心室肌，抑制Ｎａ＋内流而降低心肌自律性，促进心肌细胞内Ｋ＋外流而引起超极化，消除折返激动，抑制心室应激性，提高心室颤动阈值。但对心房及窦房结作用很轻；在治疗剂量时，对心肌细胞的电活动具有抗室性心律失常作用，但对房室传导和心肌的收缩无明显影响；血药浓度进一步升高，可引起心脏传导速度减慢，房室传导阻滞，抑制心肌收缩力和使心排血量下降。用于治疗急性心肌梗死后室性期前收缩和室性心动过速，亦可用于治疗洋地黄类中毒、心脏外科手术及心导管引起的室性心律失常。在心肺复苏时，可用于改善电除颤的效果。

【用法与用量】

１．静脉注射１～１．５ｍｇ／ｋｇ（一般用５０～１００ｍｇ）做首次负荷量静脉注射２～３ｍｉｎ，必要时每５ｍｉｎ重复静脉注射１～２次，但１ｈ之内的总量不得超过３００ｍｇ。

２．静脉滴注一般以５％葡萄糖注射液配成１～４ｍｇ／ｍＬ药液滴注或用输液泵给药。在用负荷量后可继续以１～４ｍｇ／ｍｉｎ速度静脉滴注维持，或以０．０１５～０．０３ｍｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）速度静脉滴注。老年人，心力衰竭、心源性休克、肝血流量减少、肝或肾功能障碍者应减少用量，以０．５～１ｍｇ／ｍｉｎ静脉滴注，不超过１００ｍｇ／ｈ。

【制剂与规格】注射液：１００ｍｇ（５ｍＬ）。

【不良反应】１．过敏反应可发生红斑皮疹及血管神经性水肿等，一旦发生应停药。

２．中枢神经系统引起嗜睡、感觉异常、肌肉震颤、惊厥、昏迷及呼吸抑制等不良反应；眼球震颤是利多卡因毒性的早期信号。

３．心血管系统可引起低血压及心动过缓。血药浓度过高，可引起心脏停搏、房室传导阻滞及抑制心肌收缩力和心排血量下降。

【注意事项】

１．肝肾功能障碍、肝血流量减低、充血性心力衰竭、严重心肌受损、低血容量及休克患者等慎用。

２．应严格掌握浓度和用药总量，超量可引起惊厥及心搏骤停。

３．本品体内代谢较普鲁卡因慢，连续静脉滴注，其速度递减，因有蓄积作用，易引起中毒而发生惊厥。

４．急性心肌梗死患者常伴有α１－酸性蛋白及蛋白结合率增加，利多卡因蛋白结合也增加，从而降低了游离血药浓度。

５．用药期间应注意监测血压、血清电解质、血药浓度及心电图，并备抢救设备；心电图ＰＲ间期延长或ＱＲＳ波群增宽，出现其他心律失常或原有心律失常加重者应立即停药。

６．对有药物过敏史及特异质反应者、严重心脏传导阻断（包括Ⅱ或Ⅲ度房室传导阻滞）、双束支阻滞、严重窦房结功能障碍、原有室内传导阻滞患者等禁用。

【药物相互作用】

１．与西咪替丁及β受体阻断药如普萘洛尔、美托洛尔、纳多洛尔等合用，本品经肝脏代谢受抑制，血药浓度增加，可发生心脏和神经系统不良反应。

２．巴比妥类药物可促进本品代谢，与本品合用可引起心动过缓、窦性停搏。

３．与普鲁卡因胺合用可产生一过性谵妄及幻觉。

４．异丙基肾上腺素因增加肝血流量，可使本品的总清除率升高；去甲肾上腺素因减少肝血流量，可使本品总清除率下降。

５．与苯巴比妥、硫喷妥钠、硝普钠、甘露醇、两性霉素Ｂ、氨苄西林、磺胺嘧啶等有配伍禁忌。

苯妥英钠ＰｈｅｎｙｔｏｉｎＳｏｄｉｕｍ

其他名称：大仑丁，二苯乙内酰脲。

【药代动力学】口服吸收较慢，８５％～９０％由小肠吸收，吸收率个体差异大，受食物影响。口服生物利用度约为７９％，肌内注射吸收不完全且不规则，一次量血药浓度峰值仅为口服的１／３。分布于细胞内外液，细胞内可能多于细胞外。血浆蛋白结合率为８８％～９２％。主要在肝脏代谢，存在肠肝循环，主要经肾排泄，在碱性尿中排泄较快。ｔ１／２为７～４２ｈ，长期服用苯妥英钠的患者，ｔ１／２为１５～９５ｈ。有效血药浓度为１０～２０μｇ／ｍＬ，口服３００ｍｇ／ｄ，７～１０ｄ可达稳态浓度。血药浓度超过２０μｇ／ｍＬ时易产生毒性反应，出现眼球震颤；超过３０μｇ／ｍＬ时，出现共济失调；超过４０μｇ／ｍＬ时可出现严重毒性作用。能通过胎盘屏障，并能分泌入乳汁。

【作用与用途】本品属Ⅰｂ类抗心律失常药物，缩短动作电位间期及有效不应期，还可抑制钙离子内流，降低心肌自律性，抑制交感中枢，对心房、心室的异位节律点有抑制作用，提高心房颤动与心室颤动阈值。适用于洋地黄中毒所致的室性及室上性心律失常，对其他各种原因引起的心律失常疗效较差。

【用法与用量】

１．口服①成人：１００～３００ｍｇ／ｄ，顿服或分２～３次服用，或第１日１０～１５ｍｇ／ｋｇ，第２～４日７．５～１０ｍｇ／ｋｇ，维持量为２～６ｍｇ／ｋｇ。②小儿：开始按体重５ｍｇ／ｋｇ，分２～３次口服，根据病情调整剂量，不超过３００ｍｇ／ｄ，维持量４～８ｍｇ／ｋｇ；或按体表面积２５０ｍｇ／ｍ２，分２～３次口服。

２．静脉注射成人，为终止心律失常以１００ｍｇ缓慢静脉注射２～３ｍｉｎ，根据需要每１０～１５ｍｉｎ重复１次至心律失常为止，或出现不良反应即停止使用，总量不超过５００ｍｇ。

【不良反应】与剂量相关。

１．常见牙龈增生、眩晕、头痛，严重时可引起眼球震颤、共济失调、语言不清和意识模糊，调整剂量或停药可消失。

２．较少见的有失眠、一过性神经质、颤搐、舞蹈症、肌张力不全、震颤、扑翼样震颤等。

３．可致粒细胞和血小板减少、再生障碍性贫血、巨细胞贫血。

４．可引起过敏反应，常见皮疹伴高热、剥脱性皮炎、糜烂性多形红斑、系统性红斑狼疮。一旦出现症状，应立即停药并采取相应措施。

５．抑制抗利尿激素分泌；抑制胰岛素分泌使血糖升高。

６．小儿长期应用可加速维生素Ｄ代谢，造成软骨病或骨质异常。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。粉针剂：２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．有酶诱导作用，可对某些诊断产生干扰，如地塞米松试验，甲状腺功能试验，使血清碱性磷酸酶、ＡＬＴ、血糖浓度升高。

２．用药期间需检查血常规、肝功能、血钙、口腔、脑电图、甲状腺功能并经常随访血药浓度，防止毒性反应；妊娠期服药每月测定一次、产后每周测定一次血药浓度以确定是否需要调整剂量。

３．嗜酒可使本品的血药浓度降低，肝肾功能损害。

４．本品能通过胎盘屏障，可能致畸，可分泌入乳汁，孕妇及哺乳期妇女避免服用。

５．对乙内酰脲药有过敏史者或阿－斯综合征、Ⅱ～Ⅲ度房室传导阻滞、窦房结阻滞、窦性心动过缓等心功能损害者禁用。

６．本品个体差异很大，用量须个体化。

【药物相互作用】

１．长期应用对乙酰氨基酚患者应用本品可增加肝脏中毒的危险，并且疗效降低。

２．本品为肝药酶诱导剂，与皮质激素、洋地黄类（包括地高辛）、口服避孕药、环孢素、雌激素、左旋多巴、奎尼丁、土霉素或三环类抗抑郁药合用时，可降低这些药物的效应。

３．长期饮酒可降低本品的血药浓度和疗效，用药同时大量饮酒可增加血药浓度。

４．与氯霉素、异烟肼、保泰松、磺胺类合用可能降低本品代谢，使血药浓度及毒性增加。

５．与抗凝药合用，开始增加抗凝效应，持续应用则降低抗凝效应。

６．降糖药或胰岛素与本品合用时，可使血糖升高，需调整用量。

７．长期应用多巴胺者，静脉注射本品时可能引起突发性低血压和心率减慢。

８．本品与利多卡因或普萘洛尔合用时可能加强对心脏的抑制作用。

９．本品消耗体内叶酸，但增加叶酸可降低本品血药浓度和作用。

１０．苯巴比妥或扑米酮对本品的影响变化很大。

１１．与丙戊酸类合用有蛋白结合竞争作用，应经常监测血药浓度，调整本品剂量。

１２．与卡马西平合用，后者血药浓度降低。

１３．如合并用大量抗精神病药或三环类抗抑郁药可能诱发癫痫发作，需调整本品用量。

美西律Ｍｅｘｉｌｅｔｉｎｅ

其他名称：慢心律，脉律定，脉舒律（Ｍｅｘｉｔｉｌ）。

【药代动力学】口服后在胃肠道吸收良好。生物利用度为８０％～９０％，急性心肌梗死者吸收较低。口服后３０ｍｉｎ作用开始，约持续８ｈ，２～３ｈ达到血药峰浓度。口服２００ｍｇ的血药峰值为０．３μｇ／ｍＬ，口服４００ｍｇ时约为１μｇ／ｍＬ。血液红细胞内的浓度比血浆中高１５％。ｔ１／２为１０～１２ｈ。血浆蛋白结合率为５０％～６０％。在肝脏代谢，约１０％经肾排出。尿ｐＨ值显著异常可影响药物清除速度：酸性尿加快其清除速度，碱性尿减慢其清除速度。

【作用与用途】本品属Ⅰｂ类抗心律失常药，可以抑制心肌细胞Ｎａ＋内流，降低动作电位０相除极速度，缩短浦肯野纤维的有效不应期。不延长心室除极和复极时程，因此可用于ＱＴ间期延长的室性心律失常。该药具有抗心律失常、抗惊厥及局部麻醉作用。对心肌的抑制作用较小。有效血药浓度为０．５～２μｇ／ｍＬ，中毒血药浓度与有效血药浓度相近，为２μｇ／ｍＬ以上。少数患者在有效血药浓度时即可出现严重不良反应。主要用于急性室性心律失常，如持续性室性心动过速。应避免用于无症状的室性早搏。

【用法与用量】

１．静脉注射开始量为１００ｍｇ，加入５％葡萄糖注射液２０ｍＬ中，缓慢静脉注射３～５ｍｉｎ。如无效，过５～１０ｍｉｎ后再给５０～１００ｍｇ。然后以１．５～２ｍｇ／ｍｉｎ的速度静脉滴注，３ｈ后滴速减至０．７５～１ｍｇ／ｍｉｎ，并维持２４～４８ｈ。

２．口服首次２００～３００ｍｇ，必要时２ｈ后再服１００～２００ｍｇ。一般维持量为４００～８００ｍｇ／ｄ，分２～３次服。成人极量为１２００ｍｇ／ｄ，分次口服。

【不良反应】

１．胃肠道胃肠道反应最常见，包括恶心、呕吐等。

２．肝脏可致肝功能异常，包括ＡＳＴ增高。

３．神经系统包括头晕、震颤（最先出现手细颤）、共济失调、眼球震颤、嗜睡、昏迷及惊厥、复视、视物模糊、精神失常、失眠。

４．心血管偶见胸痛，促心律失常作用如室性心动过速、窦性心动过缓及窦性停搏较少发生。治疗包括停药，用阿托品、升压药、起搏器等。

５．过敏反应皮疹。

６．血液极个别有白细胞及血小板减少。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。注射液：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．可用于已安装起搏器的Ⅱ度和Ⅲ度房室传导阻滞患者，在Ⅰ度房室传导阻滞患者中应用较安全，但要慎用。

２．可引起严重心律失常，多发生于恶性心律失常患者。

３．低血压、严重充血性心力衰竭、室内传导阻滞或严重窦性心动过缓者慎用。

４．肝功能异常者慎用。

５．用药期间注意监测血压、心电图。

６．心源性休克和有Ⅱ或Ⅲ度房室传导阻滞（未安装起搏器）、病窦综合征者禁用。

【药物相互作用】

１．与常用的抗心绞痛、抗高血压和抗纤溶药物合用未见相互影响。

２．与奎尼丁、普萘洛尔或胺碘酮合用治疗效果更好。可用于单用一种药物无效的顽固室性心律失常。

３．与苯妥英钠或其他肝药酶诱导剂如利福平和苯巴比妥等合用，可以降低美西律的血药浓度。

４．苯二氮卓类药物不影响本品的血药浓度。

５．与地高辛、利尿药和普萘洛尔合用不影响心电图ＰＲ间期、ＱＲＳ波群和ＱＴ间期。

阿普林定Ａｐｒｉｎｄｉｎｅ

其他名称：安博律定，安室律定，茚丙胺，茚满丙二胺（Ｆｉｂｏｒａｎ），茚满二胺。

【药代动力学】口服吸收良好，生物利用度为１００％，血浆蛋白结合率为５０％～９０％。有效血药浓度为１～２μｇ／ｍＬ。主要分布于肺、心、肾、大脑、肾上腺和肝脏。ｔ１／２为１０～３０ｈ。主要在肝脏代谢，代谢产物约３５％随粪便排泄，６５％随尿液排泄，尿液中仅１％是未经代谢的原药。

【作用与用途】本品属Ⅰｂ类抗心律失常药，能抑制细胞膜对Ｎａ＋的通透性，但不促进Ｋ＋外流；能降低膜反应性，降低心肌动作电位０相上升速度和幅度；降低４相除极速度，抑制异位节律点的自律性；减慢心脏传导系统各部分的传导。本品还能延长心房、房室结、希－浦系统和心室的有效不应期。能阻滞旁路的前向和逆向传导，尤其对前向传导的抑制作用更强。对结扎冠脉所致的心肌缺血性室性心律失常有良好的对抗作用。治疗量能轻度和短暂地抑制心肌收缩力。随着剂量增加，左室压、平均动脉压、每搏输出量和心排血量逐渐降低。用于室性及房性期前收缩、阵发性室上性心动过速、心房颤动等，对各种快速型心律失常有较好疗效。

【用法与用量】

１．口服首次１００ｍｇ，必要时可用２００ｍｇ，其后每６～８ｈ再用５０～１００ｍｇ。每日用量不得超过３００ｍｇ。第２、３日各１００～１５０ｍｇ，分２～３次服用。此后给予维持量，５０～１００ｍｇ／ｄ，分２次服用。

２．静脉给药首次１００～２００ｍｇ，用５％葡萄糖注射液１００～２００ｍＬ稀释，在密切观察下静脉滴入，滴速为２～５ｍｇ／ｍｉｎ，３０ｍｉｎ滴完。急症病例可在心电监护下增加剂量至１０～１５ｍｇ／ｍｉｎ，也可在输液时将未经稀释的药液直接注入输液管，２０ｍｇ／次，于３０～６０ｓ注入静脉，每隔１～２ｍｉｎ注入１次，总量达２００ｍｇ为止；如无效，１ｈ及６ｈ后可再次给药各１００ｍｇ，总量不超过４００ｍｇ，药物起效后改口服维持。

【不良反应】本品治疗量与中毒量相当接近。安全范围较小，在服用负荷量期间和调节维持量时不良反应常见。

１．当血药浓度超过２μｇ／ｍＬ时，中枢神经系统症状最常见，可引起手指震颤、眩晕、共济失调、谵妄、复视，严重者可出现癫痫样抽搐。

２．可引起恶心、腹泻，也可引起胆汁淤积性黄疸。

３．可出现血清氨基转移酶升高、白细胞降低及心电图ＰＲ间期延长等。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。胶囊剂：５０ｍｇ。注射剂：５０ｍｇ（５ｍＬ）、１００ｍｇ（１０ｍＬ）、２００ｍｇ（２０ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品过敏者，窦性心动过缓、Ⅱ或Ⅲ度房室传导阻滞或室内传导阻滞、严重心力衰竭、帕金森病、癫痫、黄疸等患者，血常规异常者，严重心肾功能不全者及孕妇等禁用。肝肾功能不全者、精神病或有精神病史者、老年人、低血压者、左心室功能受损者等慎用。

３．用药前后及用药时应监测心电图、血常规和肝功能。

【药物相互作用】

１．胺碘酮可增加本品的稳态血药浓度和不良反应，合用时应注意监测。

２．静脉用药不能与钾盐及镁盐配伍。

妥卡尼Ｔｏｃａｉｎｉｄｅ

其他名称：妥卡胺，室安卡因，Ｔｏｎｏｃａｒｐ，Ｗ－３６０９５。

【药代动力学】口服吸收迅速，经０．５～１．５ｈ血药浓度达峰，ｔ１／２为８～１２ｈ，治疗量血药浓度为４～１０ｍｇ／ｍＬ（１８～４５ｍｍｏｌ／Ｌ）。血浆蛋白结合率约为１０％。生物利用度接近１００％。

【作用与用途】本品属Ⅰｂ类抗心律失常药，为利多卡因的同系物，主要作用于浦肯野纤维和心室肌，抑制Ｎａ＋内流，促进Ｋ＋外流；降低４相除极坡度，从而降低自律性；明显缩短动作电位时程，相对延长有效不应期及相对不应期；降低心肌兴奋性；减慢传导速度；提高心室颤动阈。不影响窦房结功能，不影响心室除极和复极时间。用于严重的室性心律失常的治疗。包括室性早搏、室性心动过速。

【用法与用量】口服：０．２～０．４ｇ／次，每８～１２ｈ一次；或先用０．４ｇ，３～４ｈ重复１次，以后以０．２～０．４ｇ／次，每８～１２ｈ一次维持或遵医嘱。

【不良反应】多轻微、短暂，一般不影响治疗。常见胃肠道反应有厌食、恶心、呕吐、便秘等；神经系统有眩晕、头痛、嗜睡、出汗、耳鸣、震颤等。偶见皮疹。上述反应在停药后均可自行消失。

【制剂与规格】片剂：２００ｍｇ。胶囊剂：２００ｍｇ。

【注意事项】

１．可发生粒细胞缺乏、骨髓抑制、白细胞减少症、中性粒细胞减少症、再生障碍性贫血、血小板减少症等，多在用药１２周内发生。建议用药３个月内每周查血常规。

２．有报道发生肺纤维化、间质性肺炎、纤维性肺泡炎、肺水肿等，多发生于重症患者，有致死报道。要经常做胸部Ｘ线检查。如果肺部疾病加重，要及时停药。

３．心房扑动或心房颤动患者应用时，有时可加快心室率。对妥卡尼、胺酰酶类局麻药过敏者、未安装起搏器的Ⅱ至Ⅲ度房室传导阻滞患者禁用。不用于治疗有致死性室性心律失常的患者。

【药物相互作用】

１．本品与利多卡因药理作用相似，这两种药合用时可增加不良反应的发生。

２．与西咪替丁、地高辛和华法林合用不发生严重临床反应，在地高辛化和非地高辛化患者中妥卡尼均有效。与美托洛尔合用对肺动脉楔压和心脏指数都有影响。

（三）Ⅰｃ类抗心律失常药

普罗帕酮Ｐｒｏｐａｆｅｎｏｎｅ

其他名称：心律平，悦复隆。

【药代动力学】静脉给药，与血浆蛋白结合率高达９３％，剂量增加或肝功能下降时，生物利用度还会提高。严重肝功能损害时本品的清除减慢。口服吸收良好，剂量增加２倍，血药浓度可增加５倍，呈饱和动力学特点。蛋白结合率约９７％。单次服药ｔ１／２为３～４ｈ，多次服药ｔ１／２为６～７ｈ。口服后０．５～１ｈ作用开始，２～３ｈ达最大作用，作用可持续６～８ｈ。有效血药浓度个体差异大，且血药浓度与剂量不成比例增加，用药需个体化。中毒血药浓度约１０００ｍｇ／ｍＬ。主要经肝脏代谢，其代谢产物５－羟基丙胺基苯丙酮具有药理活性。约１％以原形经肾排出，９０％以氧化代谢物经肠道及肾脏清除。

【作用与用途】本品属Ⅰｃ类抗心律失常药。其电生理效应是抑制快Ｎａ＋内流，减慢收缩除极速度，使传导速度减低，轻度延长动作电位间期及有效不应期，主要作用在心房及心肌传导纤维，故对房性心律失常有效。对房室旁路的前向及逆向传导速度也有延长作用。可提高心肌细胞阈电位。具有减低传导速度、延长有效不应期及降低兴奋性、消除折返性心律失常的作用。本品有轻度β受体阻断作用及慢钙通道阻断作用，轻至中度抑制心肌收缩力（与剂量有关）。适用于室性期前收缩及阵发性室性心动过速、房性期前收缩、阵发性室上性心动过速及预激综合征伴室上性心动过速、心房扑动或心房颤动。

【用法与用量】

１．口服①成人为１００～２００ｍｇ／次，６～８ｈ一次。极量为９００ｍｇ／ｄ，分次服用。②小儿为一次按体重５～７ｍｇ／ｋｇ，３次／ｄ，起效后用量减半，维持疗效。

２．静脉注射成人常用量１～１．５ｍｇ／ｋｇ，或以７０ｍｇ加５％葡萄糖注射液稀释，于１０ｍｉｎ内缓慢注射，必要时１０～２０ｍｉｎ重复１次，总量不超过２１０ｍｇ。静脉注射起效后改为静脉滴注，滴速０．５～１．０ｍｇ／ｍｉｎ或口服维持。

【不良反应】与剂量相关。

１．可产生心动过缓、心脏停搏及传导阻滞，尤其原有窦房结或房室结功能障碍者。有促心律失常作用。

２．原有心功能不全者可发生低血压。

３．可发生头晕、目眩、食欲减退、恶心、口干、舌唇麻木、呕吐、便秘、肝脏氨基转移酶升高，减药或停药可消失。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。注射液：３５ｍｇ、７０ｍｇ。

【注意事项】

１．心肌严重损害、严重心动过缓、明显低血压患者及肝肾功能不全者慎用。

２．无起搏器保护的窦房结功能障碍者，严重房室传导阻滞、双束支传导阻滞患者，严重充血性心力衰竭、心源性休克、严重低血压患者及对本品过敏者禁用。

【药物相互作用】

１．与奎尼丁合用可减慢本品代谢过程。

２．与局麻药合用增加中枢神经系统的不良反应。

３．本品可增加血清地高辛浓度，并呈剂量依赖型。

４．本品可显著增加普萘洛尔、美托洛尔的血浆浓度，延长其ｔ１／２。

５．与华法林合用时可增加华法林血药浓度和凝血酶原时间。

６．与西咪替丁合用可使本品血药稳态水平提高，但对其电生理参数没有影响。

氟卡尼Ｆｌｅｃａｉｎｉｄｅ

其他名称：氟卡律，氟卡胺。【药代动力学】口服后吸收率达９０％。３ｈ达峰值，生物利用度为９０％～９５％，血浆蛋白结合率约４０％。主要在肝内代谢，ｔ１／２为１７～２２ｈ。３０％以原形经尿液排出，其余经粪便排出。

【作用与用途】本品属Ⅰｃ类抗心律失常药，具强效、广谱的特点。主要降低０相最大上升速率，轻度降低希－浦系统的传导，延长前向和逆向传导的有效不应期。有中度负性肌力和负性频率作用。能提高心室颤动阈。临床用于治疗室性心律失常、房室结内折返性心动过速、预激综合征合并室上性心动过速、快速性心房颤动。疗效优于奎尼丁、美西律和普罗帕酮。

【用法与用量】

１．口服２００ｍｇ／次，２次／ｄ。１周后改为１００～１５０ｍｇ／次，２次／ｄ。

２．静脉注射成人一次１～２ｍｇ／ｋｇ，静脉缓慢注射５ｍｉｎ以上。必要时可间隔１５～２０ｍｉｎ给予０．５ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】

１．有头痛、头胀、眩晕、耳鸣、视觉障碍、感觉异常。

２．个别有精神错乱、失明、语言障碍、震颤。

３．可引起窦房结恢复时间延长、房室和束支阻断、心力衰竭、肝功能异常。

４．快速静脉注射可引起胸痛、全身燥热、四肢麻木、血压下降。

５．致心律失常率为８％～１２％。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。注射液：５０ｍｇ（５ｍＬ）、１００ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．各类心脏传导阻滞、充血性心力衰竭、心源性休克、严重肝功能不全者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

２．窦房结功能低下者及老年人慎用。

３．肾功能不全者减量。

４．血药浓度超过１０００μｇ／ｍＬ，可出现致命性心律失常，应高度注意。

【药物相互作用】

１．与地高辛合用，可提高地高辛浓度。

２．与胺碘酮合用，可使本品血浆浓度升高。

３．与普萘洛尔合用可增加对心功能的抑制。

４．与西咪替丁合用可减慢本品排泄。

５．与其他抗心律失常药物、β受体阻断药、钙拮抗剂等心脏活性药物合用时要特别慎重。

恩卡尼Ｅｎｃａｉｎｉｄｅ

其他名称：恩卡胺，英卡胺（Ｅｎｋａｉｄ）。

【药代动力学】口服吸收好，大部分在肝内分解代谢。

【作用与用途】本品属Ⅰｃ类抗心律失常药，显著减慢动作电位去极化的速率，但对复极相影响甚微，可显著延长ＰＲ间期和ＱＲＳ波群时间。还具有局麻药特性。用于治疗严重或致命的室性心律失常。

【用法与用量】

１．口服每次２５ｍｇ，３次／ｄ。每隔３～５ｄ递增一次剂量。

２．静脉注射每次０．５～１ｍｇ／ｋｇ，稀释后用１５～２０ｍｉｎ注射完。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。注射液：５０ｍｇ（２ｍＬ）。

【不良反应】眩晕、复视、感觉异常、腿痉挛、金属口味及窦性停搏、房室传导阻滞，加重快速室性心律失常、多形性室性心动过速。

【注意事项】本品因可抑制室内传导，不宜与奎尼丁或丙吡胺合用。

【药物相互作用】与丙吡胺（Ⅰａ类抗心律失常药）或Ⅰｃ型抗心律失常药合用增加发生心脏毒性（ＱＴ间期延长、负性肌力不良反应）的风险。因此，二者合用只能用于单药治疗无效的威胁生命的心律失常。

氯卡尼Ｌｏｒｃａｉｎｉｄｅ

其他名称：劳卡胺，氯卡胺。

【药代动力学】本品为新型乙酰苯胺衍生物，口服后吸收良好。１～４ｈ血药浓度达峰值，血浆蛋白结合率约８５％。主要在肝内代谢，ｔ１／２为５～８ｈ，代谢产物仍有轻度抗心律失常作用。药物６２％经尿液排出，约３５％经粪便排出。

【作用与用途】本品属Ⅰｃ类抗心律失常药，主要降低０相最大上升速率和幅度，能够轻度延长动作电位时程及有效不应期、ＱＴ间期，减慢传导速度，提高心室颤动阈。对复极的影响很小。还有局部麻醉作用、轻度抗胆碱作用和负性肌力作用。临床用于治疗室性心律失常、室上性心律失常，对心房扑动与心房颤动无效。由于不良反应较多，致心律失常作用发生率高，使用受到限制，不宜作为抗心律失常的一线药物。

【用法与用量】

１．口服５０～１００ｍｇ／次，２～３次／ｄ。最大剂量为４００ｍｇ／ｄ。

２．静脉注射一次１～２ｍｇ／ｋｇ静脉缓慢注射１０ｍｉｎ。隔８～１２ｈ可重复１次，最大剂量为２００ｍｇ。

【不良反应】

１．失眠、噩梦、复视、记忆力障碍、语言障碍、精神异常、口渴、嗅觉及味觉异常、局部麻木、惊厥和昏迷。

２．胃部不适或黄疸。

３．ＱＲＳ波群增宽、ＱＴ间期延长、窦性停搏、房室传导阻滞、束支传导阻滞、心源性休克甚至发生心室颤动。

４．头晕、眼花、肌肉震颤、视力模糊等，停药后可消失。

５．致心律失常率为１０％。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。注射液：１０ｍｇ（１ｍＬ）、５０ｍｇ（５ｍＬ）、１００ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】未安装心脏起搏器的Ⅱ度或Ⅲ度房室传导阻滞者和右束支传导阻滞并左束支不完全阻滞者禁用。

【药物相互作用】同恩卡尼。莫雷西嗪Ｍｏｒａｃｉｚｉｎｅ

其他名称：安脉静，吗拉西嗪，噻吗嗪，乙吗噻嗪（Ｅｔｈｍｏｚｉｎｅ）。

【药代动力学】口服容易吸收，生物利用度为３８％。进食后３０ｍｉｎ服用可影响吸收速度，使血药峰浓度下降，但不影响吸收量。口服后０．５～２ｈ血药浓度达峰值。蛋白结合率约９５％。约６０％经肝脏代谢，首关效应期明显，至少有两种代谢产物具药理活性。ｔ１／２为１．５～３．５ｈ。约３９％随尿液排出，５６％随粪便排出。

【作用与用途】本品具有Ⅰｂ、Ⅰｃ类抗心律失常药物特性。可抑制快Ｎａ＋内流，缩短２相和３相复极及动作电位时间，缩短有效不应期，对窦房结自律性影响很小，但可延长房室及希－浦系统的传导。具有膜稳定作用。有轻度的负性肌力、抗胆碱及扩张冠状动脉作用。能有效地治疗室性心律失常，不良反应较小，适用于长期治疗，对室上性心律失常的疗效较差。心律失常抑制试验（ＣＡＳＴ）Ⅰ期和Ⅱ期研究发现，对于心肌梗死后无症状的非致命性室性心律失常，可增加患者的死亡率。已不再用于心肌梗死后出现的非致命性心律失常，主要用于控制致命性室性心律失常，如持续性室性心动过速。

【用法与用量】

１．口服常规剂量为１５０～３００ｍｇ／次，３次／ｄ。极量为９００ｍｇ／ｄ。也可以先给予３００ｍｇ，然后一次２００ｍｇ，２～３次／ｄ，心律失常控制后改为３００～６００ｍｇ／ｄ，分３次服，持续２１ｄ为１个疗程。

２．肌内注射以本品２．５％溶液２ｍＬ，加入０．５％普鲁卡因１～２ｍＬ中肌内注射。

３．静脉注射以本品２．５％溶液２ｍＬ，加入生理盐水或５％葡萄糖注射液１０ｍＬ中，于２～５ｍｉｎ缓慢静脉注射，２次／ｄ。治疗阵发性心动过速时，可用２．５％溶液４ｍＬ加入上述稀释液内缓慢静脉注射。危重患者可给予１．８ｍｇ／ｋｇ，稀释为２０ｍＬ在１０ｍｉｎ内静脉注射。

【不良反应】

１．有致心律失常作用，甚至可导致猝死，多见于充血性心力衰竭及有心律失常史的患者。

２．其他尚有口干、头晕、头痛、焦虑、疲倦、嗜睡、感觉异常、欣快感和口周麻木、呼吸困难、恶心、呕吐、腹痛、上腹部不适、便秘、消化不良、出汗、乏力、复视、尿潴留、皮疹和瘙痒等。也可引起发热、肝功能异常，偶见黄疸。减量或继续服药，上述反应可减轻或消失。

３．肌内注射有局部疼痛；静脉注射可引起短暂眩晕和血压下降，还可引起充血性心力衰竭、低血压，有潜在心力衰竭者用药后可能出现心力衰竭恶化。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。注射液：１５０ｍｇ（２ｍＬ）、１５０ｍｇ（３ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品过敏者，心源性休克、Ⅱ或Ⅲ度房室传导阻滞或双束支阻滞未安置心脏起搏器者，严重低血压者，严重肝肾功能不全者禁用。

２．Ⅰ度房室传导阻滞或室内传导阻滞、严重心力衰竭、心肌梗死后出现室性心律失常、对吩噻嗪类药物过敏、电解质异常、病态窦房结综合征患者及肝肾功能不全者慎用。老年患者不良反应更多见，故也应慎用。

３．孕妇和哺乳期妇女安全性尚不明确。

４．用药前应检查肝肾功能。用药期间注意观察血压、心电图及肝功能。

【药物相互作用】

１．与普鲁卡因胺合用，药效有相加作用，易导致低血压、心律失常、房室传导阻滞等。

２．地尔硫卓可抑制本品代谢，本品可诱导地尔硫卓代谢，两者合用可导致本品血药浓度增高，地尔硫卓血药浓度降低。

３．西咪替丁可抑制肝药酶活性，提高本品的血药浓度，合用时本品应减量。

４．本品可增强华法林的抗凝作用，增加出血的危险性。

５．本品可使茶碱类药物清除增加，ｔ１／２缩短。

６．与地高辛无明显相互作用，开始治疗时建议监测心电图及两药的血药浓度。

７．严禁与可延长ＱＴ间期的药物合用，如司帕沙星、加替沙星、莫西沙星、西沙必利、多非利特、索他洛尔等。

８．药物过量可出现恶心、嗜睡、昏迷、昏厥、低血压状态、心力衰竭恶化、心肌梗死、窦性停搏、心律失常（包括结性心动过缓、室性心律失常、心室颤动、心脏停搏）和呼吸衰竭。有用量超过２．２５ｇ和１０ｇ致死的报道。

吡西卡尼Ｐｉｌｓｉｃａｉｎｉｄｅ

其他名称：匹西卡胺，皮斯卡胺。

【药代动力学】口服吸收良好，ｔ１／２为３～５ｈ，经肾脏排泄。

【作用与用途】本品属Ⅰｃ类抗心律失常药物，适用于其他抗心律失常药物无效的室性心律失常。

【用法与用量】口服：５０ｍｇ／次，３次／ｄ。

【不良反应】

１．眩晕、头痛、口干、皮疹、胃肠道症状、白细胞计数异常、氨基转移酶升高及过敏。

２．有致心律失常的作用，可引起心室颤动、室性心动过速、ＱＲＳ波群增宽、ＱＴ间期延长、窦房及房室传导阻滞。

【制剂与规格】胶囊剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】忌用于房室传导阻滞、窦房传导阻滞及肝肾功能异常的患者。

二、Ⅱ类抗心律失常药

Ⅱ类抗心律失常药主要是β受体阻断药，包括普萘洛尔、阿替洛尔、美托洛尔等，详见本章第一节“β受体阻断药”。

三、Ⅲ类抗心律失常药

本类药物基本为钾通道阻断药，延长心肌细胞动作电位时程、复极时间、有效不应期，有效地终止各种微折返，因此能有效地防颤、抗颤。此类药物以阻断ⅠＫ为主，偶可增加ⅠＮａ－Ｓ，也可使动作电位时间延长。钾通道种类很多，与复极有关的有ⅠＫｒ、ⅠＫｓ、ⅠＫｕｒ（超速延迟整流性钾流）、Ⅰｔｏ等，它们各有相应的阻断药。ⅠＫｒ是心动过缓时的主要复极电流，故此类药物在心率减慢时作用最大，易诱发尖端扭转型室性心动过速。目前已批准用于临床的Ⅲ类抗心律失常药有胺碘酮、索他洛尔、溴苄铵、伊布利特、多非利特。

胺碘酮Ａｍｉｏｄａｒｏｎｅ

其他名称：安律酮，乙胺碘呋酮，可达龙。

【药代动力学】静脉注射后１５ｍｉｎ达最大效应，４ｈ内消失。口服吸收迟缓且不规则，３～７ｈ血药浓度达峰值，约１个月可达稳态血药浓度。停药后作用可持续８～１０ｄ，偶可持续４５ｄ。生物利用度约为５０％，在血浆中６２．１％与清蛋白结合，３３．５％与β－脂蛋白结合。主要在肝内代谢。单次口服８００ｍｇ时半衰期为４．６ｈ，长期服药半衰期为１３～３０ｄ，终末清除半衰期可达４０～５５ｄ。停药半年后仍可测出血药浓度。尿中排碘量占总含碘量的５％，其余的碘经肠肝循环从粪便中排出。血液透析不能清除本品。

【作用与用途】本品属Ⅲ类抗心律失常药，其作用如下：①延长心肌３相动作电位，减少Ｋ＋外流，主要电生理效应是延长心肌的动作电位及有效不应期，有利于消除折返激动。②降低窦房结自律性，引起心动过缓。③非竞争性地抑制α和β受体。④减慢窦房结、心房及房室交界的传导性。不改变心室内传导。⑤延长不应期，降低心房、房室交界区和心室肌的兴奋性。⑥减慢房室旁路的传导并延长其不应期。无负性肌力作用。⑦口服后使心电图ＰＲ和ＱＴ间期延长１０％左右，使Ｔ波改变。可使心率减慢１５％～２０％。半衰期长，抗心律失常谱广。用于心房扑动、心房颤动转律与转律后窦性心律的维持、交界性心律失常、治疗危及生命的室性期前收缩和室性心动过速或心室颤动的预防、伴Ｗ－Ｐ－Ｗ综合征的心律失常。本品对冠状动脉及周围血管有直接扩张作用。可影响甲状腺素代谢。

【用法与用量】

１．静脉滴注负荷剂量通常为５ｍｇ／ｋｇ体重，加于５％葡萄糖注射液中，最好用电子泵，在２０ｍｉｎ至２ｈ内滴注，２４ｈ内可重复２～３次。因作用时间短，需持续滴注，维持剂量：１０～２０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ）（通常６００～８００ｍｇ／ｄ，可增至１．２ｇ／ｄ），加入２５０ｍＬ葡萄糖溶液维持数日。

２．口服负荷量通常为６００ｍｇ／ｄ，可以连续应用８～１０ｄ。维持量：宜应用最小有效剂量，根据个人反应，可给予１００～４００ｍｇ／ｄ，或隔日２００ｍｇ／ｄ，或１００ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．静脉滴注

（１）可引起局部炎症反应，如浅表静脉炎。

（２）皮肤潮红、多汗、恶心、脱发。

（３）过量使用或过快给药后，可出现严重低血压及循环衰竭。

（４）心动过缓。

（５）偶见致心律失常作用。

（６）肝功能紊乱，氨基转移酶升高，减量后可恢复正常。少数有急性肝功能障碍伴血清氨基转移酶升高和（或）黄疸，可危及生命。在长期治疗过程中，可能出现肝大、氨基转移酶高于正常值的１．５～５倍，应监测肝功能。

（７）可发生间质肺炎。

（８）其他反应有过敏性休克、轻度颅内高压。在严重呼吸衰竭及哮喘患者中出现支气管痉挛和（或）窒息。

２．口服

（１）可发生窦性心动过缓、窦性停搏或窦房阻滞、房室传导阻滞、ＱＴ间期延长伴尖端扭转型室性心动过速。

（２）可发生甲状腺功能亢进或低下。

（３）可有便秘、头晕、恶心、呕吐、食欲下降。

（４）服药３个月以上者在角膜中基底层下１／３可有黄棕色色素沉着，影响视力。

（５）可出现震颤、共济失调、近端肌无力、锥体外系体征，服药１年以上者可有周围神经病。

（６）可有皮肤光敏感与皮肤石板蓝样色素沉着，停药后１～２年才减退。

（７）可有其他有过敏性皮疹，停药后可消退。

（８）可有肝炎或脂肪浸润，氨基转移酶增高。

（９）可发生过敏性肺炎、肺间质或肺泡纤维性肺炎、肺纤维化、小支气管腔闭塞、气短、干咳及胸痛等，限制性肺功能改变，血沉增快及血液白细胞增高，严重者可致死。

【制剂与规格】片剂：２００ｍｇ。注射液：１５０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．给药前应纠正低钾血症。

２．若患者正在使用胺碘酮，手术之前应通知麻醉师；慢性胺碘酮治疗时，可增加普通麻醉和局部麻醉因血流动力学变化而出现的不良反应，少数患者术后发生急性呼吸困难综合征。

３．胺碘酮注射液浓度超过３ｍｇ／ｍＬ时，会引发外周静脉炎；可加重低血压。

４．充血性心力衰竭或严重的呼吸衰竭、窦房结功能异常者，Ⅱ或Ⅲ度房室传导阻滞者，心动过缓引起昏厥者，各种原因引起肺间质纤维化者，甲状腺功能亢进、妊娠４～９个月、严重低血压者，３岁以下儿童，哺乳期妇女及过敏者等禁用。

【药物相互作用】

１．禁与可导致尖端扭转型室性心动过速的抗心律失常药物、Ⅰａ类抗心律失常药物（奎尼丁、二氢奎尼丁、丙吡胺）、Ⅲ类抗心律失常药物（多非利特、伊布利特、索他洛尔）、安定类药物（硫利达嗪、氯丙嗪、左美丙嗪、三氟拉嗪、氰美马嗪、舒必利、氨磺必利、硫必利、哌咪嗪、氟哌啶醇、氟哌啶等）、苄普地尔、西沙必利、甲硫二苯马尼、静脉注射红霉素、咪唑斯汀、静脉注射长春胺、舒托必利、司氟沙星联合应用，因有增加室性心律失常的危险。

２．与卤泛群、莫西沙星、喷他脒、注射用地尔硫卓等药物联用，有增加室性心律失常、心动过缓和房室传导阻滞的危险。

３．与口服抗凝药合用，有增加抗凝作用和出血危险。

４．与环孢素合用可使环孢素的水平升高，有增加肾毒性作用。

５．本品可使洋地黄水平升高，与洋地黄合用可引起心动过缓和房室传导阻滞。

６．与艾司洛尔合用，使心脏传导性、自律性和收缩性紊乱。

７．与排钾利尿药、刺激性通便药、糖皮质激素、促皮质素、地尔硫卓和维拉帕米等钙通道阻断药、β受体阻断药、可乐定、洋地黄类药物、甲氟喹、抗胆碱类药物（多奈哌齐、加兰他敏、利斯的明、他克林、安贝氯铵、溴吡斯的明、新斯的明）等联用，有增加室性心律失常的危险。

８．本品可使苯妥英代谢下降，血浆浓度增高，出现神经症状。

溴苄铵Ｂｒｅｔｙｌｉｕｍ

其他名称：甲苯磺酸溴苄乙铵。

【药代动力学】口服吸收虽快但不完全、不规则。肌内注射及静脉注射后２０～１２０ｍｉｎ起效，作用维持６～９ｈ。ｔ１／２约为９．８ｈ。约９０％以原形经肾排出。血液透析可清除本品。

【作用与用途】本品属Ⅲ类抗心律失常药，能提高心室颤动阈，并能直接加强心肌收缩力，改善房室传导。适用于各种病因所致的室性心律失常，如频发性期前收缩、阵发性室性心动过速、心室扑动和颤动、复发性室性心动过速与心室颤动。

【用法与用量】

１．静脉注射或肌内注射剂量为３～５ｍｇ／ｋｇ，静脉注射时用５％葡萄糖注射液稀释后缓慢注射，１０～２０ｍｉｎ注完，必要时隔４～６ｈ再给药１次。

２．口服０．１ｇ，３次／ｄ，递增至有效量后，以该剂量维持。最大剂量为１．５ｇ／ｄ。

【不良反应】

１．静脉注射过快时发生恶心及呕吐。

２．有头晕、头痛、心动过缓、心律失常、心绞痛发作、腹泻及腹痛、过敏性反应等。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。注射液：２５０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品应依肾功能情况调整剂量，肾功能障碍、主动脉狭窄、肺动脉高压及其他有心排出量减低的情况慎用。

２．低血压时禁用。

３．为减少不良反应，最好以５％葡萄糖注射液或氯化钠注射液稀释至４０～５０ｍＬ，静脉注射１０～２０ｍｉｎ。

【药物相互作用】

１．可增加洋地黄毒性。

２．奎尼丁或普鲁卡因胺与本品合用可相互拮抗。

３．合用肾上腺素、去甲肾上腺素及多巴胺可使血压明显升高。

４．三环类抗抑郁药可对抗连续用本品产生的血管扩张及血压下降。

５．钙离子可能对本品有拮抗作用，故不宜与钙剂合用。

索他洛尔Ｓｏｔａｌｏｌ

其他名称：甲磺胺心定，心得怡，施太可。

【药代动力学】口服索他洛尔的生物利用度超过９０％，口服后（２．５±０．９８）ｈ达血药峰浓度，２～３ｄ到达稳态血浓度。不与血浆蛋白结合，且无代谢过程。ｔ１／２为１０～２０ｈ。８０％～９０％以原形由尿液排出，其余由粪便排出。肾功能减退时须减少用量。

【作用与用途】本品是一种β受体阻断药，不具有内在的拟交感活性、膜稳定作用及心脏选择性，能延长所有心肌细胞动作电位的有效不应期，抑制窦房结及浦肯野纤维自律性，延长窦房结、房室结及房室旁路传导时间。心电图显示ＰＲ间期、ＱＴ间期显著延长，ＱＲＳ波群轻度增宽。兼具Ⅱ、Ⅲ类抗心律失常药物的特性。适用于室性心律失常，包括室性期前收缩、持续性及非持续性室性快速型心律失常；转复及预防室上性心动过速、房室结折返性心动过速、预激综合征伴室上性心动过速、心房扑动、心房颤动、急性心肌梗死并发严重心律失常。

【用法与用量】药效具有明显的个体差异，用药剂量须个体化。致心律失常作用发生在治疗开始时及每次增加剂量时。首次剂量１６０ｍｇ／ｄ，分２次口服，间隔约１２ｈ。如有必要剂量可在２～３ｄ内逐渐增加，可增加至总量２４０～３２０ｍｇ／ｄ，使血药浓度达到稳态，同时监测ＱＴ间期。对于危及生命的顽固的室性心律失常的患者剂量可高达４８０～６４０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．常见的不良反应为疲倦、心动过缓、呼吸困难、无力、胸痛、心悸、水肿、低血压、眩晕、昏厥、心力衰竭、皮疹、恶心、呕吐、腹泻、消化不良、腹痛、胃肠胀气、痉挛、虚弱、头痛、睡眠障碍、感觉异常、焦虑、抑郁、情绪改变、性功能紊乱、视力障碍、味觉异常、听力障碍、发热。

２．心电图异常（ＱＴ间期延长），可以诱发新的心律失常或使已有的心律失常加重，如尖端扭转型室性心动过速、持续性室性心动过速、心脏扩大和充血性心力衰竭。

【制剂与规格】片剂：８０ｍｇ。

【注意事项】

１．引起严重心律失常多发生在用药的最初７ｄ或调整药物剂量后的最初３ｄ。

２．避免与能延长ＱＴ间期的药物合用，当ＱＴ间期超过５００ｍｓ时应减量或停药。

３．低血钾和低血镁患者应在纠正后再治疗。

４．患者突然停药可能引起心绞痛或使心律失常恶化，长期服药者应逐渐减量、停药。

５．本品可致糖尿病患者血糖升高，有不稳定性糖尿病或自发性低血糖史的患者应密切观察，以免急性低血糖的先兆症状被掩盖。

６．有病窦综合征患者、肾功能不全者慎用。支气管痉挛的患者避免服用。

７．服用前应停用其他抗心律失常药至少２～３个半衰期。停用胺碘酮后，应待ＱＴ间期恢复正常再给本品。

８．心功能不全患者在用洋地黄和（或）利尿药控制心功能不全后，方可谨慎使用本品。

９．支气管哮喘、窦性心动过缓、Ⅱ度或Ⅲ度房室传导阻滞、先天性或获得性ＱＴ间期延长综合征、心源性休克、未控制的充血性心力衰竭及对本品过敏者禁用。

【药物相互作用】

１．本品不能与能延长ＱＴ间期的药物如Ⅰ类抗心律失常药、吩噻嗪类、三环类抗抑郁药、特非那定等合用。

２．与地高辛合用时致心律失常作用较常见。

３．与钙拮抗剂合用可导致低血压。

４．与利血平、胍乙啶及其他有β受体阻断作用的药物合用，可导致低血压和严重心动过缓甚至昏厥。

５．与异丙肾上腺素等β受体激动剂合用时需要增加本品的用药剂量。

６．服用本品者停用可乐定时应谨慎，以免增加原有高血压的反跳现象。

伊布利特Ｉｂｕｔｉｌｉｄｅ

【药代动力学】静脉给药后迅速分布于细胞外液。４１％的药物与血浆蛋白相结合。大部分药物在肝脏代谢，ｔ１／２为３～６ｈ。

【作用与用途】本品属于Ⅲ类抗心律失常药物。可延长心室肌有效不应期及动作电位时间。可终止持续性心房扑动和心房颤动，延长ＱＴ间期。可减少急性心肌梗死时心室颤动和室性心动过速的发生率，并降低心室颤动时除颤阈值。在各种心房起搏频率下均延长心房不应期。通过对Ｋ＋外向电流的抑制，可延长动作电位时间，延长ＱＴ间期，延长心肌的有效不应期，减慢传导，使折返激动不易形成。促进平台期缓慢内向Ｎａ＋电流是本品独特的电生理特性，使本品具有更强的快速转复心房扑动、心房颤动为窦性节律的作用。促进平台期内向Ｃａ２＋电流是本品区别于其他Ⅲ类抗心律失常药物的特点，通过促进Ｃａ２＋内流，也可起到延长动作电位时间和ＱＴ间期的作用。用于近期发作的心房颤动或心房扑动转复成窦性心律。

【用法与用量】静脉滴注对体重＞６０ｋｇ的患者，推荐剂量为１ｍｇ，在１０ｍｉｎ内静脉滴注。如无效，相隔１０ｍｉｎ后再以相同剂量静脉滴注。对体重＜６０ｋｇ的患者，两次剂量均应为０．０１ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】可发生窦性心动过速、室上性心动过速、单形性室性心动过速、房室传导阻滞、束支传导阻滞、室性期前收缩、室上性期前收缩、低血压或直立性低血压、心动过缓或窦性心动过缓、心律失常、充血性心力衰竭、心悸、高血压、ＱＴ间期延长、头痛、恶心、昏厥、肾衰竭等。

【制剂与规格】注射液：１ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．发生尖端扭转型室性心动过速的风险随着ＱＴ间期的延长而逐渐增加，可因心动过缓和低血钾而加大。在对心房颤动、心房扑动患者治疗中，ＱＴｃ间期须小于４４０ｍｓ，血清钾必须在４ｍｍｏｌ／Ｌ以上。严重的心律失常与剂量之间没有明确的关系。

２．有充血性心力衰竭或左心室射血分数减低病史的患者，连续性多形性室性心动过速的发生率比无这些病史的患者高。以前有多形性室性心动过速者，在初次使用开始３ｈ后可发生复发的多形性室性心动过速。在使用中及之后，须配备有心脏监护、心内起搏、复律器或电除颤设备及治疗室性心动过速的药物。

３．使用本品之前应纠正低钾和低镁血症，以降低心律失常的发生。

４．不能用于孕妇及哺乳期妇女。

５．老年患者应从最低剂量开始。

【药物相互作用】

１．Ⅰａ类抗心律失常药如丙吡胺、奎尼丁、普鲁卡因胺，以及其他的Ⅲ类药物如胺碘酮、索他洛尔，均不能和本品注射液同时使用或注射后４ｈ内使用。使用本品前，Ⅰ类或其他Ⅲ类抗心律失常药物至少停用５个半衰期。

２．正在服用延长ＱＴ间期的药物如吩噻嗪类、三环类抗抑郁药、四环类抗抑郁药和某些抗组胺类的药物（Ｈ１受体拮抗剂）的患者，使用本品可增加尖端扭转型室性心动过速的发生率。

３．地高辛血药浓度超过普通治疗范围的患者应慎用，以防地高辛中毒。

４．与地高辛、钙通道阻断药、β受体阻断药联合应用时，对伊布利特的安全性和有效性没有影响。

多非利特Ｄｏｆｅｔｉｌｉｄｅ

【药代动力学】口服后２ｈ起效，吸收良好，ｔｍａｘ为１～３ｈ，作用持续时间为４ｈ。静脉给药立即起效，作用持续时间为３ｈ。生物利用度大于９０％，食物不影响生物利用度。蛋白结合率为６０％～７０％。部分经肝脏代谢而失活，有８０％以原形经肾排泄。ｔ１／２为７．５～１０ｈ。

【作用与用途】本品是甲磺酸苯胺衍生物，为Ⅲ类抗心律失常药，能选择性抑制快速延迟整流钾电流（Ｉｋｒ），明显延长动作电位时程和有效不应期，但不影响传导速度。本品呈剂量依赖性地延长动作电位时间、房室有效不应期和旁道有效不应期，比其他Ⅲ类抗心律失常药的作用更强、选择性更高，不影响钠通道、钙通道等，对α、β受体无作用。用于心房扑动、心房颤动及室上性心动过速的治疗。

【用法与用量】口服：成人０．１～０．５ｍｇ／次，２次／ｄ。①心房扑动、心房颤动：ＱＴ间期≤４４０ｍｓ时，初始剂量０．５ｍｇ／次，２次／ｄ。给药２０ｈ后如ＱＴ间期延长小于１５％，继续使用原剂量；如ＱＴ间期延长大于１５％或大于５００ｍｓ时，可降低剂量至０．２５ｍｇ／次，２次／ｄ。在第２次给药后，如果ＱＴ间期大于５００ｍｓ，应立即停药。②预防室性心动过速：０．２５～１ｍｇ／次，２次／ｄ。给药后如ＱＴ间期延长大于１５％，剂量减至０．２５～１ｍｇ／次，１次／ｄ。调整剂量后如ＱＴ间期延长大于１５％或大于５００ｍｓ，则应停药。

肾功能不全时剂量：肌酐清除率大于６０ｍＬ／ｍｉｎ，０．５ｍｇ／次，２次／ｄ；肌酐清除率为４０～６０ｍＬ／ｍｉｎ，０．２５ｍｇ／次，２次／ｄ；肌酐清除率为２０～４０ｍＬ／ｍｉｎ，０．１２５ｍｇ／次，２次／ｄ；肌酐清除率小于２０ｍＬ／ｍｉｎ，禁止使用本品。使用药物期间应连续监测心电图。初始剂量后２～３ｈ应测量ＱＴ间期，如ＱＴ间期延长１５％以下，继续使用同样的剂量；ＱＴ间期延长１５％以上或大于５００ｍｓ，初始剂量应减半。在第２次给药后，如果ＱＴ间期大于５００ｍｓ，则应立即停药。

轻度至中度肝损害患者，无须进行剂量调整。

【不良反应】

１．可见房室阻断、尖端扭转型室性心动过速、ＱＴ间期延长、室性心律失常及头痛、头晕和胸痛。

２．少见肠胃胀气和腹泻。

【制剂与规格】胶囊剂：１２５μｇ、２５０μｇ、５００μｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者，心动过缓者，先天性或获得性长ＱＴ间期综合征、严重肾功能不全者（肌酐清除率小于２０ｍＬ／ｍｉｎ）禁用。

２．有房室阻断、心动过速、电解质紊乱、肾功能损害、肝病、中度ＱＴ间期延长者慎用。

３．孕妇及哺乳期妇女禁用，如必须使用，应权衡利弊。

４．用药前后及用药时应当检查ＱＴ间期及肌酐清除率。

【药物相互作用】

１．与排钾利尿药合用，可使本品的平均清除率降低１６％，可使本品的血药浓度升高及心脏毒性增强。利尿药引起的低血钾和低血镁使尖端扭转型室性心动过速的风险增加，建议停用本品２ｄ后方能使用排钾利尿药。

２．与维拉帕米合用，可使本品的吸收增加，导致尖端扭转型室性心动过速发生率升高。

３．西咪替丁可抑制本品的肾小管排泄和经ＣＹＰ３Ａ４代谢，使本品血药浓度显著升高。

４．甲地孕酮、丙氯拉嗪、磺胺甲噁唑、甲氧苄啶可抑制本品的肾小管排泄，使血药浓度升高。

５．与阿米洛利、氨苯蝶啶、二甲双胍合用，可与本品竞争排泄途径，减少清除，使本品血药浓度增高，心脏毒性增加。合用时应谨慎并监测本品的血药浓度及室性心律失常征象。

６．大环内酯类抗生素能延长ＱＴ间期，ＣＹＰ３Ａ４抑制剂可抑制本品的代谢，使血药浓度增加，心脏毒性增强。

７．苄普地尔与本品联用能引起ＱＴ间期延长。

８．左美沙尔与本品合用使心脏毒性增强。

９．司帕沙星、亚砷酸可引起ＱＴ间期延长，导致室性心动过速、心室颤动和尖端扭转型室性心动过速，禁忌合用。

１０．西沙必利可导致严重的心律失常，与本品合用使心脏毒性增加。

１１．罗哌卡因、氯丙嗪、多拉司琼与本品合用，能引起ＱＴ间期延长，应慎用并监测患者心功能。

１２．使用本品的患者需给予氟哌利多时，至少应停用本品后２ｄ。

１３．喹诺酮类药物与ＱＴ间期延长及心律失常有关，左氟沙星与本品不能合用。

１４．伊曲康唑、酮康唑ＣＹＰ３Ａ３介导的本品代谢，使心脏毒性增强，禁忌合用。

１５．匹莫齐特、特非那定与本品合用，可能会导致相加的ＱＴ间期延长作用。

１６．美索达嗪、硫利达嗪、齐拉西酮等药能导致ＱＴ间期延长，禁忌与本品合用。

１７．本品与其他Ⅲ类抗心律失常药合用，可能引起相加的ＱＴ间期延长，使心脏毒性增加，不推荐两种Ⅲ类抗心律失常药联用。

１８Ⅰ．类抗心律失常药和本品均可引起ＱＴ间期延长，心脏毒性增加，不能联用，在Ⅰ类抗心律失常药撤除至少３个ｔ１／２后才能给予本品。

１９．与三环类抗抑郁药合用，因均可延长ＱＴ间期，使心脏毒性增加。至少在停用本品２ｄ后方可给予三环类抗抑郁药。

２０．与氨磺必利、氟哌啶醇、喹硫平、利培酮、舍吲哚、舒托必利、佐替平合用，可能引起相加的ＱＴ间期延长，至少在停用本品２ｄ后方可给予上述药物。

２１．与膦甲酸、加替沙星、吉米沙星、卤泛群、依拉地平、莫西沙星合用，可引起ＱＴ间期延长，导致室性心动过速、心室颤动和尖端扭转型室性心动过速。

２２．与阿司咪唑、水合氯醛、氯喹、克拉霉素联用，可引起ＱＴ间期延长，应慎用。

２３．与恩氟烷、氟烷、异氟烷、泰利霉素之间，不能排除相加的ＱＴ间期延长作用，不宜联用。

２４．不能与氟西汀、利多氟嗪、甲氟喹、奥曲肽、喷他脒、普罗布考、螺旋霉素、佐米曲坦、文拉法辛、抗利尿激素等延长ＱＴ间期的药物联用。

四、Ⅳ类抗心律失常药

本类药物为钙通道阻断药，主要阻断心肌细胞ⅠＣａ－Ｌ。ⅠＣａ－Ｌ介导的兴奋收缩耦联，减慢窦房结和房室结的传导，对早后除极和晚后除极电位及ⅠＣａ－Ｌ参与的心律失常有治疗作用。常用的有维拉帕米和地尔硫卓，它们延长房室结有效不应期，有效地终止房室结折返性心动过速，减慢心房颤动时的心室率，也能终止对维拉帕米敏感的室性心动过速。由于负性肌力作用较强，因此在心功能不全时不宜选用。详见本章第二节“钙通道阻断药”。

五、其他抗心律失常药

西苯唑啉Ｃｉｂｅｎｚｏｌｉｎｅ

其他名称：环苯唑啉，噻苯唑啉，Ｐｒａｃｉｚｏｌｉｎｅ，Ｃｉｆｅｎｌｉｎｅ。

【药代动力学】口服吸收完全，生物利用度大于９０％，服药后１．５ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为７～１５ｈ，连续用药不蓄积，血浆蛋白结合率约为６０％。５６％自肾脏排泄。６０％以原形经肾排泄，排泄较快，２４ｈ可完全排泄。

【作用与用途】本品为咪唑类衍生物，具有抗心律失常作用，既具Ⅰａ类抗心律失常药的作用，又具有Ⅲ、Ⅳ类抗心律失常药物的特性。作用于心肌细胞膜快Ｎａ＋通道，抑制Ｎａ＋通道，减少Ｎａ＋内流，降低０相最大上升速率和幅度，延长动作电位时程及有效不应期，减慢传导速度；抑制Ｋ＋通道，减少Ｋ＋外流，延长复极时间和动作电位时程；抑制Ｃａ２＋通道，减少Ｃａ２＋内流，减弱心肌收缩力。常用于防治室性或室上性心律失常，尤其在新发生心肌梗死时应用。也用于心房颤动、心房扑动转复窦性心律后的维持治疗。

【用法与用量】口服：１００ｍｇ／次，３次／ｄ。

【不良反应】恶心、呕吐、口渴、食欲不振及贫血、粒细胞和血小板减少，偶有皮疹、头痛、眩晕、幻觉、排尿困难等。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。胶囊剂：９４ｍｇ（为琥珀酸盐，相当于游离碱６５ｍｇ）。

【注意事项】

１．严重心功能不全、房室及室内传导阻滞、肾功能障碍等患者慎用或禁用。禁用于孕妇。严重肾功能低下者应减量。

２．长期口服可引起低血糖、低血压。

【药物相互作用】与β受体阻断药合用，对心脏不良反应增加，应慎用。

腺苷Ａｄｅｎｏｓｉｎｅ

其他名称：艾吉伴。

【药代动力学】本品在体内代谢迅速，起效快，作用时间短暂，仅１０～２０ｓ。静脉注射给药后，很快进入血液循环，细胞外的腺苷ｔ１／２小于１０ｓ，由红细胞和血管内皮细胞摄取而清除。细胞内的腺苷很快被代谢，或经腺苷激酶磷酸化而成单磷酸腺苷，或经细胞内的腺苷脱氨酶脱氨而成肌苷。由于本品的激活与灭活均不通过肝肾，肝肾功能不全时，不改变本品的药效和耐受性。

【作用与用途】本品电生理作用包括降低窦房结和浦肯野纤维自律性，抑制房室结传导，使心房动作电位缩短并超极化，拮抗异丙肾上腺素对心室肌细胞动作电位的影响等。本品和ＡＴＰ均能产生一过性房室传导阻滞，从而打断室上性心动过速在房室结的折返环。对预激综合征患者旁路的前向传导无作用。窦房结和房室结对本品的生理剂量均很敏感，故本品能成功地终止房室结折返性心动过速。具选择性抗心律失常作用，可鉴别宽ＱＲＳ波群、心动过速为室性还是室上性心动过速伴室内差异传导。可引起一过性完全房室传导阻滞，在不通过房室结传导的情况下能清楚显示出室上性心律失常患者的心房活动，对诊断心房扑动、房室结内折返、心房颤动或多旁道传导有一定价值。

【用法与用量】静脉注射：给药时需在２ｓ内直接静脉注射或通过静脉输液通路的最近端快速冲击注射，然后以生理盐水快速冲洗。成人初始剂量为３ｍｇ，第２次给药剂量为６ｍｇ，第３次为１２ｍｇ，间隔１～２ｍｉｎ，若出现重度房室传导阻滞时不得再增加用量。

【不良反应】

１．常见面部潮红、呼吸困难、支气管痉挛、胸部紧缩感、恶心和头晕等。

２．罕见出汗、心悸、过度换气、头部压迫感、焦虑、眩晕、视物模糊、烧灼感、心动过缓、心脏停搏、头痛、颈痛、手臂痛、腹痛、背痛、口腔金属味等。

３．在转复为正常的窦性心律时，心电图可出现室性期前收缩、房性期前收缩、窦性心动过缓、窦性心动过速、窦性停搏和（或）房室传导阻滞。诱发的心动过缓可引起心室颤动和尖端扭转型室性心动过速。

【制剂与规格】注射液：６ｍｇ（２ｍＬ）、２０ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．ＱＴ间期延长、高血压或低血压、心肌梗死、不稳定心绞痛、心脏传导阻滞、心脏移植者慎用。

２．对本品过敏者，心动过缓、病态窦房结综合征及Ⅱ或Ⅲ度房室传导阻滞而未安装心脏起搏器者，心房颤动或心房扑动伴异常旁路者，有支气管狭窄或支气管痉挛的肺部疾患者等禁忌使用。

【药物相互作用】

１．双嘧达莫可减少本品的代谢，增强药效并引起低血压、呼吸困难、呕吐，合用时应减小本品剂量。

２．与卡马西平合用，可加重心脏传导阻滞。

３．本品的作用可被茶碱和其他甲基黄嘌呤类药（如咖啡因）等拮抗，合用时应加大本品剂量。

４．地高辛、维拉帕米、奎尼丁、丙吡胺、胺碘酮对本品终止室上性心律失常的作用无明显影响。


第九节 抗高血压药

一、利尿降压药

治疗高血压的利尿药有作用较缓和的噻嗪类利尿药、襻利尿药和保钾利尿药，以噻嗪类利尿药应用最为普遍。襻利尿药如呋塞米的利钠排钾作用很强，主要用于高血压伴有肾功能不全者或有钠潴留者。保钾利尿药如氨苯蝶啶容易引起高血钾，在老年人和肾功能不全者，使用该药更易发生高血钾。噻嗪类利尿药有一定降压效应，但长期服用可引起失钾、失镁，血尿酸、血钙、血胆固醇增高，糖耐量减低和低血钠等。低血钾可引起室性心律失常，还可妨碍其降压效应，故此类药物宜小剂量应用。利尿药的作用与用途、用法与用量、不良反应、注意事项及药物相互作用，详见第十三章第一节“利尿药”。

二、β受体阻断药

目前常用的β受体阻断药有１０余种，其中阿替洛尔、比索洛尔和美托洛尔具有β１受体选择性，对β２受体阻断不明显，因而对支气管收缩和外周血管收缩较轻，比较适合于长期使用。β受体阻断药的降压作用是通过对β受体的阻断，减慢心率，降低心排血量，改变外周血管顺应性，改变外周血流量，抑制肾素释放，使血浆肾素水平减低。

β受体阻断药有使血清三酰甘油增加、高密度脂蛋白胆固醇下降，并使胰岛素敏感性降低等不良作用。详见本章第一节“β受体阻断药”。

三、钙通道阻断药

钙通道阻断药是通过阻断Ｃａ２＋内流和细胞内Ｃａ２＋移动，使心肌收缩力降低，外周动脉血管扩张，阻力降低，使血压下降。钙分为：二氢吡啶类，以硝苯地平为代表；苯烷胺类，以维拉帕米为代表；硫苯类，以地尔硫卓为代表。现又有二氢吡啶类新的制剂应用于临床，如尼群地平、尼卡地平、尼莫地平，以及具有作用时间长、对外周血管作用更明显的长效钙通道阻断药如非洛地平、氨氯地平、拉西地平等。钙通道阻断药降压效果良好，对血脂、胰岛素抵抗无不良影响，所以已广泛用于临床。详见本章第二节“钙通道阻断药”。

四、血管紧张素转化酶抑制药

血管紧张素转化酶抑制药（ＡＣＥＩ）的降压作用，是通过抑制血管紧张素转化酶而使血管紧张素Ⅱ生成减少。按其作用机制，降压作用应与治疗前血浆肾素活性（ＰＲＡ）或血浆血管紧张素Ⅱ浓度有关。但ＡＣＥＩ对各类型高血压都有一定的降压效果，ＡＣＥＩ还有抑制激肽酶Ⅱ的作用，激肽酶Ⅱ参与缓激肽的降解过程，其结构与血管紧张素转化酶相同。ＡＣＥＩ抑制了激肽酶Ⅱ，使体内缓激肽增加，对血管扩张作用增强，缓激肽还可以使具有扩张血管作用的前列腺素（ＰＧＩ２）和ＮＯ合成增多，所以ＡＣＥＩ是通过多种途径而发挥其降压效应的，ＡＣＥＩ对左心室肥厚及胰岛素抵抗具有较其他药物更强的作用。ＡＣＥＩ制剂越来越多，并且发展为每日仅服１次、作用持续２４ｈ的长效制剂，也有良好的降压效果。

咳嗽是ＡＣＥＩ最为突出的不良反应，是因缓激肽降解受阻，在血浆中堆积而作用于呼吸道引起的。虽然ＡＣＥＩ对肾脏有保护作用，但有肾功能不全及肾血管性高血压时，应慎用。详见本章第三节“血管紧张素转化酶抑制药”。

五、血管紧张素Ⅱ受体拮抗药

血管紧张素Ⅱ是肾素－血管紧张素－醛固酮系统的活性激素，可以与各种组织细胞膜上的特异受体结合，具有广泛的生理作用，特别是直接或间接参与血压的调节。血管紧张素Ⅱ受体拮抗药（ＡＲＢ）可选择性作用于已知与血管紧张素Ⅱ作用相关的ＡＴ１受体亚型，对ＡＣＥ没有抑制作用，也无促进缓激肽和Ｐ物质生成的作用，所以不引起咳嗽，降压亦不影响心率。详见本章第四节“血管紧张素Ⅱ受体拮抗药”。

六、α１受体阻断药

哌唑嗪Ｐｒａｚｏｓｉｎ

其他名称：脉宁平。

【药代动力学】口服吸收完全，生物利用度为５０％～８５％，血浆蛋白结合率高达９７％。口服后２ｈ起降压作用，ｔｍａｘ为１～３ｈ，ｔ１／２为２～３ｈ，心力衰竭时清除率比正常为慢，ｔ１／２延长至６～８ｈ，持续作用１０ｈ。主要在肝内代谢，随胆汁与粪便排泄，尿中仅占６％～１０％，５％～１１％以原形排出，其余以代谢产物排出。不能被透析清除。

【作用与用途】本品为选择性突触后α１受体阻断药，是喹唑啉衍生物，可松弛血管平滑肌，扩张周围血管，降低周围血管阻力，降低血压。扩张动脉和静脉，降低心脏前负荷与后负荷，使左心室舒张末压下降，改善心功能，治疗心力衰竭起效快，１ｈ达高峰，持续６ｈ。对肾血流量与肾小球滤过率影响小，可通过阻断膀胱颈、前列腺包膜和腺体、尿道的α１受体，减轻前列腺增生患者排尿困难。大部分药物与α１酸性糖蛋白相结合，仅５％药物以游离型存在于血液中，肺、心脏、血管等部位的浓度较高，而在脑中较低。本品不影响α２受体，很少发生反射性心动过速，对心排出量影响较小，也不增加肾素分泌，长期应用对脂质代谢无影响。用于治疗轻、中度高血压，还可用于治疗中、重度慢性充血性心力衰竭及心肌梗死后心力衰竭。对常规疗法（洋地黄类、利尿药）无效或效果不显著的心力衰竭也有效。

【用法与用量】口服：０．５～１ｍｇ，２～３次／ｄ，卧位时给药。逐渐按疗效调整为６～１５ｍｇ／ｄ，分２～３次服，每日剂量超过２０ｍｇ，疗效不进一步增加。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ。

【不良反应】

１．发生率为５０％的不良反应为眩晕、头痛、嗜睡、精神差、心悸、恶心。

２．发生率为１％～４％的不良反应有呕吐、腹泻、便秘、水肿、直立性低血压、昏厥、头晕、抑郁、易激动、皮疹、瘙痒、尿频、视物模糊、巩膜充血、鼻塞、鼻出血。

３．发生率低于１％的不良反应有腹部不适、腹痛、肝功能异常、胰腺炎、心动过速、感觉异常、幻觉、脱发、扁平苔藓、大小便失禁、阳痿、阴茎持续勃起。

４．偶见耳鸣、发热、出汗、关节炎和抗核抗体阳性。

【注意事项】

１．剂量须个体化，以减少低血压反应为准。

２．与其他抗高血压药合用时，降压作用加强，较易产生低血压，而水钠潴留可能减轻。

３．首次给药及以后加大剂量时，均应卧床给药，不做快速起立动作，以免发生直立性低血压。

４．肾功能不全时应减小剂量，起始剂量为０．５～１ｍｇ，２次／ｄ为宜。肝病患者也相应减小剂量。

５．在治疗心力衰竭时可以出现耐药性，早期是由于降压后反射性兴奋交感神经，后期是由于水钠潴留。

【药物相互作用】

１．与钙拮抗剂及其他降压药或利尿药同用，降压作用加强。

２．与噻嗪类利尿药或β受体阻断药合用，使降压作用加强，而水钠潴留可减轻，合用时应调节剂量以每一种药物的最小有效剂量为宜。

３．与非甾体类抗炎镇痛药（吲哚美辛）同用可使本品的降压作用减弱。

４．与拟交感类药物同用，本品的降压作用减弱。

吲哚拉明Ｉｎｄｏｒａｍｉｎ

其他名称：环辛季铵，吲哌啶，三甲啶。

【药代动力学】口服吸收良好，１～２ｈ后血药浓度达峰值。与血浆蛋白结合率为９２％。有明显首关效应。ｔ１／２为１４．５ｈ。

【作用与用途】本品为选择性α１受体阻断药，对突触后α１受体有选择性阻断作用，通过抑制周围血管突触α１受体，松弛周围血管平滑肌，降低血管阻力，使血压下降。同时减少回心血流量，减低心脏前、后负荷，改善心功能，还有局部麻醉作用，使心肌膜稳定性增加。用于各种类型的高血压及充血性心力衰竭的治疗，也可用于哮喘和偏头痛的治疗。

【用法与用量】口服：１２．５ｍｇ，２次／ｄ。最大剂量为２００ｍｇ／ｄ，分２～３次。每日各次给药剂量不等时，宜将最大剂量放在夜间服用，以避免白天嗜睡。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【不良反应】常见的不良反应有口干、鼻塞、头晕、头痛、嗜睡、抑郁、射精困难和皮疹，减量时可自行消失。

【注意事项】肝肾功能不全者，帕金森病、抑郁症、癫痫患者等禁用；心力衰竭者、老人慎用。

【药物相互作用】

１．本品不能与单胺氧化酶抑制药合用。

２．与其他降压药合用时宜减量。

特拉唑嗪Ｔｅｒａｚｏｓｉｎ

其他名称：高特灵，马沙尼，施艾特，派速。

【药代动力学】本品原形药物血浆最大浓度出现在给药后１ｈ左右，具有较高的血浆蛋白结合率。ｔ１／２约为１２ｈ。食物很少影响本品的生物利用度。约给药量的４０％经尿液排泄，６０％经粪便排出。

【作用与用途】本品降压作用的确切机制目前尚不清楚，外周血管的松弛主要是由于对突触后α１受体的竞争拮抗作用引起的。开始时产生缓慢的降低血压作用，随后发挥持续抗高血压效应。口服给药适用于轻度或中度高血压的治疗，与利尿药或其他抗高血压药物合用，主要降低舒张压。服用后总胆固醇及低密度和极低密度脂蛋白胆固醇浓度轻度降低。对α１受体的拮抗作用有益于改善慢性膀胱阻断患者的尿道功能。良性前列腺增生症状主要是由前列腺增生及尿道出口和前列腺平滑肌阈值增加引起，本品可以改善患者的尿道功能和症状。

【用法与用量】

１．口服高血压患者初始剂量为１ｍｇ，睡前服用。一周后，每日单剂量可加倍以达预期效应。常用维持剂量为２～１０ｍｇ，１次／ｄ。良性前列腺增生根据患者的反应来调整给药剂量。给药两周后症状明显改善。每次调整剂量都可能发生暂时的不良反应。如果不良反应持续存在，应考虑减少给药剂量。

２．静脉注射用于重症，５ｍｇ／次，１次／ｄ。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ、２ｍｇ、５ｍｇ、１０ｍｇ。注射剂：５ｍｇ。

【不良反应】

１．最常见的有体虚无力、心悸、恶心、外周水肿、眩晕、嗜睡、鼻充血或鼻炎、视觉模糊或弱视。初始用药３０～９０ｍｉｎ，当从卧位或坐位突然转向立位时可能会发生眩晕、轻度头痛甚至昏厥。

２．有背痛、头痛、心动过速、直立性低血压、水肿、体重增加、肢端疼痛、性欲降低、抑郁、神经质、感觉异常、呼吸困难、鼻窦炎、阳痿、血小板减少症和阴茎异常勃起、心房颤动，发现有血细胞比容、血红蛋白、白细胞、总蛋白及清蛋白量有少量降低者。连续治疗２年以上对于前列腺特异性抗原水平无显著性影响。

３．极少有过敏反应。

【注意事项】

１．肾功能损伤患者和老年人使用时无须改变推荐剂量。

２．加用噻嗪类利尿药或其他抗高血压药时应减少特拉唑嗪的用量，防止发生低血压。

３．不用于有排尿昏厥史的患者。

４．直立性低血压在良性前列腺增生患者中的发生率较高血压患者高，老年患者较年轻患者容易发生。

５．如果用药中断数日，应当重新使用初始剂量进行治疗。

６．使用本品可能引起阴茎异常勃起，医治不及时可导致永久性阳痿。

７．在进行白内障手术时，应该先了解患者正在或以前应用α１受体阻断药的情况。

８．孕妇、哺乳期妇女禁用。对α受体拮抗剂敏感者禁用。

【药物相互作用】

１．与血管紧张素转化酶抑制药、利尿药或其他抗高血压药物合用的患者，眩晕、显著低血压或其他相关不良反应的比例高，应当减少剂量并在必要时重新制定剂量。

２．与镇痛药或抗炎药、强心苷、降糖药、抗心律失常药、抗焦虑药或镇静药、抗菌药、激素或甾体及治疗痛风的药物不产生相互作用。

３．与磷酸二酯酶（ＰＤＥ－５）抑制剂合用会发生低血压。

乌拉地尔Ｕｒａｐｉｄｉｌ

其他名称：利喜定，裕优定，亚宁定。

【药代动力学】口服吸收较快，４～６ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为４．７ｈ。静脉给药ｔ１／２为２．７ｈ。在肝内广泛代谢，主要为羟化，产生的对羟基化合物占５０％，无生物活性。芳环邻脱甲氧基化合物和尿嘧啶环Ｎ－去甲基化合物为微量，生物活性如原药。口服吸收后８０％与蛋白结合，大部分代谢产物和１０％～２０％原药通过肾脏排泄，余下的经粪便排出。

【作用与用途】本品是一种高选择性α受体阻断药，具有外周和中枢双重降压作用。外周扩张血管作用主要通过阻断突触后α１受体，使外周阻力显著下降；中枢作用则通过激活５－ＨＴ１Ａ受体，降低延脑心血管调节中枢的交感反馈而起降压作用。本品具有阻断突触后α１受体的作用和阻断外周α２受体的作用，但以前者为主。对静脉血管的舒张作用大于对动脉血管的作用，并能降低肾血管阻力和肺动脉高压，对心律无明显影响。用于高血压危象、重度和极重度高血压、难治性高血压、围手术期高血压、肾性高血压、嗜铬细胞瘤引起的高血压。

【用法与用量】

１．静脉注射或静脉滴注患者须取卧位。亦可在静脉注射后持续静脉滴注。缓慢静脉注射１０～５０ｍｇ，监测血压变化，降压效果应在５ｍｉｎ内即可显示，若效果不够满意，可重复用药。为了维持其降压效果，可持续静脉滴注或使用输液泵。通常将本品２５０ｍｇ加入到２５０ｍＬ生理盐水或５％葡萄糖注射液中。如使用输液泵维持剂量，可加入２０ｍＬ注射液（相当于１００ｍｇ乌拉地尔），再用上述液体稀释到５０ｍＬ。静脉输液的最大药物浓度为４ｍｇ／ｍＬ。输入速度根据患者的血压调整。推荐初始速度为２ｍｇ／ｍｉｎ，维持速度为９ｍｇ／ｈ。血压下降的程度由前１５ｍｉｎ输入的药物剂量决定，血压下降至满意程度后用低剂量维持。

２．口服成人通常从每日１片开始，当效果不明显时，可在１～２周的时间内逐渐增加剂量至每日２片或４片，分两次口服。

【制剂与规格】缓释片剂：３０ｍｇ。注射液：２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【不良反应】

１．个别患者可能出现头痛、头晕、恶心、呕吐、出汗、烦躁、乏力、心悸、心律失常、上脸部压迫感或呼吸困难等症状，多为血压降得太快所致，通常在数分钟内即可消失，无须停药。

２．极个别病例在口服时出现血小板计数减少。

【注意事项】

１．本品联合其他降压药使用前，应间隔一定的时间，必要时调整本品的剂量。

２．血压骤然下降可能引起心动过缓甚至心脏停搏，治疗期限一般不超过７ｄ。

３．对本品过敏者可见皮肤瘙痒、潮红，有皮疹应停药。

４．开车或操纵机械者应慎用，因可影响其驾驶或操纵能力。

５．老年人及肝功能受损者可增强其作用，应予注意。

６．主动脉峡部狭窄或动静脉分流患者及哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】

１．不能与碱性液体混合，可引起溶液混浊或絮状物形成。

２．与降压药同用或饮酒可增强本品降压作用。

３．与西咪替丁同用可增加本品血药浓度１５％。若同时使用其他抗高血压药物、饮酒或患者存在血容量不足的情况，如腹泻、呕吐，可使本品的降压作用增强。

阿罗洛尔Ａｒｏｔｉｎｏｌｏｌ

其他名称：阿尔马尔（Ａｌｍａｒｌ）。

【药代动力学】口服吸收较迅速、完全，约２ｈ后达到血药浓度峰值，在肝脏无首关效应。其ｔ１／２约为１０ｈ。血浆蛋白结合率为９１％。连续给药无蓄积性。经肝、肾代谢，在血中及尿中的活性代谢产物为氨基甲酰基水解物，其血中浓度为本品在血中浓度的１／５。主要经肠道排泄，其尿中排泄率为３％～５％，在尿中原形排泄率为４％～６％。

【作用与用途】本品具α、β受体阻断作用，其比值约为１∶８；具有明显降低血压及抑制高血压所致心、肾等血管病变的作用。通过α受体阻断作用，不使末梢血管阻力升高；通过β受体阻断作用产生降压效果，抑制亢进的心功能，减少心肌耗氧量，纠正心肌的氧气供需不均状态。通过α受体阻断作用减少冠状动脉阻力，具抗心绞痛作用。还具有抗心律失常及抗震颤作用。用于原发性高血压、心绞痛、心动过速性心律失常、原发性震颤的治疗。

【用法与用量】口服：①治疗原发性高血压（轻度～中度）、心绞痛、心动过速性心律失常，成人应用剂量为１０ｍｇ／次，２次／ｄ。疗效不充分时，可增至每日３０ｍｇ。②治疗原发性震颤，成人应用剂量从１０ｍｇ／ｄ开始给药，疗效不充分时，可按照１０ｍｇ／次，２次／ｄ的维持量口服。根据年龄、症状等适当增减，但不得超过３０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．循环系统偶见心力衰竭、房室传导阻滞。有时可见心动过缓；有时出现胸痛、胸部不适感、眩晕、站立不稳、低血压、心房颤动、末梢循环障碍、心悸、气喘。

２．精神神经系统有时出现乏力、倦怠感、头痛、头重、嗜睡。偶见忧郁、失眠。

３．消化系统有时出现软便、腹泻、腹部不适感、腹痛、恶心、呕吐。偶见食欲不振、消化不良、腹胀感、便秘。有时可见ＡＳＴ、ＡＬＴ升高。偶见ＡＬＰ、ＬＤＨ、γ－ＧＴ、ＣＰＫ升高等。

４．呼吸系统偶见支气管痉挛、喘鸣、咳嗽。

５．泌尿生殖系统ＢＵＮ和肌酐升高、阳痿。

６．眼雾视、眼睛疲劳、泪液分泌减少。

７．过敏反应偶见皮疹、荨麻疹、瘙痒、灼热感。

８．严重者可发生心力衰竭、房室传导阻滞、窦房传导阻滞、病态窦房结综合征、心动过缓，应采取减量或停药。

９．其他偶见总胆固醇、空腹血糖、白细胞升高。有时出现三酰甘油、尿酸升高。还可见水肿、心胸比增大、肌肉疼痛、口渴、麻木。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．可抑制心功能，可导致充血性心力衰竭患者症状恶化。

２．特发性低血糖症、控制不充分的糖尿病、长时间禁食状态的患者须注意血糖值。

３．低血压、心动过缓、Ⅰ度房室传导阻滞者服用本品可导致症状恶化。长期给药时，须定期进行心功能检查，出现心动过缓及低血压时，须减量或停药。

４．严重肝肾功能障碍患者服用本品有可能影响药代动力学。

５．末梢循环障碍者服用本品可抑制末梢血管扩张，导致症状恶化，应慎重给药。

６．须注意肝肾功能、血常规等的变化。

７．正在服用本品的心绞痛患者突然停药时，可出现恶化或引起心肌梗死，须缓慢减量、停药。

８．术前４８ｈ内不宜给药。

９．原发性震颤患者，可见心动过缓、眩晕、低血压等不良反应，可减量或停药。

１０．服药后可出现眩晕、站立不稳症状，驾驶车辆及机械作业者应予以注意。

１１．用于嗜铬细胞瘤的患者时，由于可引起血压急剧升高，故不得单独应用本品，须在应用α受体阻断药进行初期治疗后再应用本品，并始终联合应用α受体阻断药。

１２．糖尿病酮症、代谢性酸中毒、支气管哮喘、支气管痉挛、心源性休克、肺动脉高压所致的心力衰竭患者，未治疗的嗜铬细胞瘤患者，孕妇及对本品有过敏者禁忌使用。

【药物相互作用】

１．与有抑制交感神经作用的药物合用，可能出现过度抑制症状。

２．与降血糖药合用，可能增强降血糖作用。

３．与钙拮抗剂合用，两药的负性肌力作用及房室传导阻滞作用可增强。

４．与可乐定合用，可能增强停药后的反跳现象，使血压上升。

５．与丙吡胺、普鲁卡因胺、阿义马林合用有可能出现心功能过度抑制症状等，应慎重给药。

６．与洋地黄制剂合用，有可能出现心脏传导阻滞。

７．非甾体类解热镇痛药有可能减弱本品的降压作用。

８．与有降压作用的药物合用，有可能增强降压作用，应减量。

多沙唑嗪Ｄｏｘａｚｏｓｉｎ

其他名称：络欣平，双将平，可多华。

【药代动力学】口服吸收良好，ｔｍａｘ为２～３ｈ，生物利用度约为６５％，存在肝脏首关代谢。血浆蛋白结合率约为９８％。在肝脏被广泛代谢，以原形药物排出体外的不超过５％。呈双相消除，ｔ１／２β为２２ｈ。老年和肾脏损害患者的药代动力学无明显改变。中度肝功能受损患者，单剂多沙唑嗪的ＡＵＣ升高４３％，口服清除率减少４０％。

【作用与用途】本品为选择性α受体阻断药，通过选择性、竞争性地阻断神经节后α１受体，达到扩张血管，减少血管阻力，降低血压的作用。服药１次／ｄ，血压适度降低并可维持２４ｈ。选择性阻断位于基质、被膜和膀胱颈部平滑肌中的α１受体，Ａ１亚型的α１受体占前列腺中所有α１受体的７０％以上，对良性前列腺增生患者有治疗作用。对血脂调节有益，可适度升高高密度脂蛋白胆固醇与总胆固醇的比值。用于原发性轻、中度高血压者和单独用药难以控制血压的患者，可与利尿药、β受体阻断药、钙拮抗药或血管紧张素转化酶抑制药合用。

【用法与用量】口服：①高血压：初始剂量为１ｍｇ，１次／ｄ。根据患者的立位血压反应（服药后２～６ｈ和２４ｈ的测定值），用药剂量可增加至２ｍｇ，１次／ｄ，以后可根据需要增至４～６ｍｇ，１次／ｄ。注意：剂量超过４ｍｇ增加昏厥、体位性头晕或眩晕和直立性低血压的发生率。建议间隔１～２周调整剂量。最大使用剂量为８ｍｇ／ｄ。常用剂量可用于肾功能不全者及老年患者。②良性前列腺增生：初始剂量为１ｍｇ，１次／ｄ，根据患者的尿动力学和症状，用药剂量可增加至２ｍｇ，１次／ｄ，以后可根据需要增至４ｍｇ，１次／ｄ。建议间隔１～２周监测血压、调整剂量。

直立性低血压多发生在用药后２～６ｈ。如停药数日，应按初始治疗方案重新开始用药，以减少直立性低血压和首剂昏厥的发生率。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ、２ｍｇ。控释片剂：４ｍｇ。

【不良反应】

１．最常见的是直立性低血压。

２．非特异性不良反应包括头晕、头痛、乏力、不适、体位性头晕、眩晕、外周性水肿、虚弱、嗜睡、胃肠道反应、口干、背痛、胸痛、心悸、心动过速、肌痛、支气管炎、咳嗽、瘙痒、尿失禁、膀胱炎及鼻炎、易激惹和震颤。

３．偶有与α１受体阻断药相关的阴茎异常勃起和阳痿。

４．可见药物过敏反应、皮疹、血小板减少症、紫癜、鼻出血、白细胞减少、血尿、胆汁淤积、黄疸、肝功能异常、视力模糊。

【注意事项】

１．心绞痛患者在接受多沙唑嗪治疗之前，应采用有效预防心绞痛发作的药物治疗。心绞痛患者从β受体阻断药转换为多沙唑嗪时，应待血流动力学稳定后才可开始服用多沙唑嗪。

２．有心力衰竭及接受过心力衰竭治疗的患者，在服用之前应先对心力衰竭进行治疗。

３．肝功能受损患者服用应谨慎。

４．进行良性前列腺增生的对症治疗时，治疗前及治疗过程中应测定前列腺特异性抗原（ＰＳＡ）以排除前列腺癌。

５．对喹唑啉类或本品的任何成分过敏者及近期发生心肌梗死者禁用。有胃肠道、食管梗阻或胃肠道腔径缩窄者禁用。

【药物相互作用】与噻嗪类利尿药、呋塞米、β受体阻断药、非甾体抗炎药物、抗生素、口服降糖药、促尿酸排泄药或抗凝药合并使用未发现任何不良药物相互作用。

萘哌地尔Ｎａｆｔｏｐｉｄｉｌ

其他名称：博帝，那妥，司坦迪。

【药代动力学】健康成人空腹分别单次口服２５ｍｇ、５０ｍｇ和１００ｍｇ后，ｔ１／２分别为（１５．２±４．７）ｈ、（１０．３±４．１）ｈ、（２０．１±１３．７）ｈ。饭后服用一次５０ｍｇ，２次／ｄ，服药４次后血药浓度达稳态。健康成人单次服用２５ｍｇ、５０ｍｇ、１００ｍｇ后，２４ｈ内尿中累计原形药的排泄率小于１％。主要代谢产物为葡萄糖醛酸结合物及甲氧苯基羟化物。食物对本品的吸收影响较小。健康成人空腹时单次口服本品１００ｍｇ，血清蛋白结合率为９８．５％。

【作用与用途】本品具有α１受体阻断作用，能够缓解前列腺和尿道的交感神经性紧张，降低尿道内压。用于良性前列腺增生症引起的尿路梗阻症的排尿障碍和原发性高血压的降压治疗。本品有抑制胎仔发育的作用，但未见致畸性和其他生殖毒性。

【用法与用量】口服：成人初始用量为２５ｍｇ，１次／ｄ，于睡前服用，剂量可随临床疗效做适当调整，最大剂量不得超过７５ｍｇ／ｄ，高龄患者应从低剂量（１２．５ｍｇ／ｄ）开始用药，同时注意监护。

【不良反应】发生率为４．４２％，主要有头晕、头痛、头重、耳鸣、便秘、胃部不适感、水肿、发冷，实验室检查发现有ＡＬＴ、ＡＳＴ上升。７５岁以上的高龄患者服用本品后出现的不良反应有头晕，水肿，血压下降，发冷，嗜酸性粒细胞增多，ＡＳＴ、ＡＬＴ、碱性磷酸酶升高，尿酸、血清钾增加。

【制剂与规格】片剂：１２．５ｍｇ、２５ｍｇ。

【注意事项】

１．患严重心脑血管疾病及肝功能不全者、从事高空作业和机动车驾驶者、血压偏低或同时使用降压药者、服药后发生直立性低血压者，建议在睡前服用本品。

２．本品主要经肝脏代谢，多数高龄患者的肝功能下降，使血浆浓度持续增加，排泄延迟等，均应慎用或酌减用量。

３．孕妇及哺乳期妇女、儿童禁用本品。

【药物相互作用】与利尿药和降压药合用后具有协同降压作用，必须合用时应减量。

布那唑嗪Ｂｕｎａｚｏｓｉｎ

其他名称：迪坦妥。

【药代动力学】口服经胃肠道吸收迅速，１ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为２．２ｈ。肝功能减退者ｔ１／２明显延长。９０％以上经肝脏代谢，由粪便排出。

【作用与用途】本品能选择性地阻断心血管系统的α１受体而扩张血管，通过降低外周血管阻力而显示降压作用。即使高浓度也不影响α２受体，不会导致去甲肾上腺素的过量释放，不引起反射性心动过速与心排血量增加。临床用于原发性、肾性、嗜铬细胞瘤性高血压，有效率在６０％以上。

【用法与用量】口服：初始剂量０．５ｍｇ，３次／ｄ饭后服用。可逐渐增加至１～２ｍｇ，２～３次／ｄ，最大剂量为１２ｍｇ／ｄ。

【制剂与规格】缓释片剂：３ｍｇ、６ｍｇ。

【不良反应】可有头重、头晕、头痛、面部潮红、视力模糊、失眠、倦怠、耳鸣、乏力、心悸、心动过速、胸部压迫感、恶心、胃部不适、食欲不振、腹泻、尿频、皮疹、出汗及麻木感。

【注意事项】

１．在给药初期或突然增加用量时，可出现直立性低血压所引起的眩晕、头晕、恶心或胸部不适、呼吸困难等症状，对从事高空作业、驾驶汽车等伴有危险性的工作者，应监测不同体位血压。体位变换会引起血压变化，适宜在坐位时控制血压。

２．本品主要在肝脏结合后排泄于粪便中，有可能导致肝功能低下、肾功能障碍患者的血药浓度升高。

３．在合并肾动脉狭窄、脚部及其他动脉瘤等血管障碍的高血压患者可出现急性发热性多发性关节炎。

４．孕妇及哺乳期妇女用药时应权衡利弊。

５．对老年人应注意从小剂量开始谨慎给药，不宜过度降压，有引起脑梗死的危险。老年患者多数肝肾功能低下，且有体重减少等，容易发生不良反应，应密切观察病情，谨慎地增加用量。

【药物相互作用】与利尿药或其他类降压药合用，降压作用增强。

七、其他降压药及血管扩张药

吲达帕胺Ｉｎｄａｐａｍｉｄｅ

其他名称：吲达胺，吲满胺，纳催离，寿比山。

【药代动力学】本品将吲达帕胺以缓释剂量包含在基质中，该基质作为活性成分的支持物使药物缓慢释放出来，能够迅速并且完全地被胃肠道吸收，进食可轻度加快吸收。服药后１２ｈ，血药浓度达峰值。与血浆蛋白的结合率为７９％。ｔ１／２为１４～２４ｈ（平均１８ｈ）。用药７ｄ后血药浓度达稳态。重复给药不引起药物蓄积。主要以非活性代谢物的形式经尿液（７０％）和粪便（２２％）排泄。

【作用与用途】本品为氨苯磺胺的衍生物，与噻嗪类利尿药相似，通过抑制肾皮质对钠的重吸收达到利尿效果，增加尿钠、尿氯、钾和镁的排出，导致尿量增加而发挥抗高血压作用。单药治疗的抗高血压疗效可持续２４ｈ。抗高血压作用与其改善动脉的顺应性、降低小动脉和整个外周循环阻力有关。可逆转高血压引起的左心室肥厚。超过一定剂量，利尿药的疗效并不进一步提高，而不良反应却不断增加，如果治疗无效，不应增加药物剂量。不影响三酰甘油、低密度脂蛋白胆固醇（ＬＤＬ－胆固醇）、高密度脂蛋白胆固醇（ＨＤＬ－胆固醇）和糖类代谢。用于轻、中度原发性高血压，具有良好的疗效。

【用法与用量】口服：２．５ｍｇ／ｄ，最好早晨服用。药片用水整片吞服且不要嚼碎。

【不良反应】不良反应为剂量依赖性。

１．少见头晕、疲劳、头痛、感觉异常、恶心、便秘、口干。

２．罕见心律失常、低血压、血小板减少症、白细胞减少症、粒细胞缺乏症、再生障碍性贫血、溶血性贫血、高钙血症、胰腺炎。

３．过敏反应，皮肤出现斑丘疹、紫癜，易见于以往过敏及哮喘的患者。

４．可使已有的系统性红斑狼疮病情加重。

５．治疗４周后，有低钾血症出现。

６．低钠血症伴低血容量将引起脱水和直立性低血压。伴发的氯离子丢失会导致继发性代偿性碱中毒。

７．治疗期间血尿酸及血糖可升高，痛风和糖尿病的患者使用时须慎重。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ。胶囊剂：２．５ｍｇ。

【注意事项】１．当肝功能受损时，利尿药可能引起肝性脑病，应立即停止应用利尿药。

２．含有乳糖，禁用于先天性半乳糖血症、葡萄糖和半乳糖吸收障碍症或乳糖酶缺乏的患者。

３．低钾血症是使用利尿药的主要危险。低血钾可以增加洋地黄类药物对心脏的毒性，增加心律失常。因此，使用本品有一定危险。

４．本品还可能减少尿中钙的排泄，引起短暂轻微的血钙升高。

５．检查甲状旁腺功能之前，应停止治疗。

６．此药含有的活性成分可能造成兴奋剂检测呈阳性反应，运动员应予以注意。

７．联合应用其他抗高血压药物时，可以造成有关人员驾驶机动车和操作机械的能力下降。

８．对磺胺药过敏、严重肾衰竭、肝性脑病或严重肝功能衰竭、低钾血症者禁用。

９．加大剂量并不能提高抗高血压疗效，只能增加利尿作用。

【药物相互作用】

１．吲达帕胺可增加血锂浓度，应监测血锂水平，并调整用药量。

２．合用Ⅰａ类抗心律失常药（奎尼丁、二氢奎尼丁、丙吡胺），Ⅲ类抗心律失常药（胺碘酮、索他洛尔、多非利特、伊布利特），抗精神病药［吩噻嗪类（氯丙嗪、氰美马嗪、左美丙嗪、硫利达嗪、三氟拉嗪）、苯甲酰胺类（氨磺必利、舒必利、舒托必利、硫必利）、丁酰苯类（氟哌利多、氟哌啶醇）］及其他类如苄普地尔、西沙必利、二苯马尼、静脉用红霉素、卤泛群，咪唑斯汀、喷他脒、司帕沙星、莫西沙星、长春胺，可引起尖端扭转型室性心动过速。

３．非甾体抗炎药，包括选择性环氧化酶－２（ＣＯＸ－２）抑制剂及高剂量的水杨酸盐（每日大于３ｇ），可能会降低本品的抗高血压作用。

４．在缺钠的情况下，本品与血管紧张素转化酶抑制药合用，可引起突发低血压和（或）急性肾衰竭的危险。

５．与两性霉素Ｂ（静脉注射）、糖皮质激素和盐皮质激素（口服）、替可克肽、刺激性泻药合用增加低钾血症的危险性。

６．与保钾利尿药合用，不能排除低钾或高钾血症的可能性，特别是对于肾衰竭和糖尿病患者，更易出现高钾血症。在利尿药造成的脱水情况下，大剂量碘造影剂增加急性肾衰竭的危险性。

７．三环类抗抑郁药、精神安定药具有抗高血压作用，本品与其合用增加直立性低血压的危险性。

８．与环孢素合用，在不增加循环中环孢素水平、没有水或钠缺失的情况下，仍存在血肌酐升高的危险性。

９．皮质激素、替可克肽可降低吲达帕胺的抗高血压疗效。

甲基多巴Ｍｅｔｈｙｌｄｏｐａ

【药代动力学】口服吸收有差异，血浆蛋白结合率＜２０％。单次口服后４～６ｈ降压作用达高峰，作用持续１２～２４ｈ。多次口服后２～３ｄ达作用高峰，并持续至停药后２４～４８ｈ；达到有效降压剂量时，可产生１２～２４ｈ平稳降压效应。ｔ１／２为１．７ｈ，无尿时为３．６ｈ。药物主要在肝脏代谢，产生甲基去甲肾上腺素等多种代谢产物，近７０％以原形和少量代谢物的形式经尿排泄。肾清除率约为１３０ｍＬ／ｍｉｎ，肾功能不全时下降。口服３６ｈ后体内药物基本完全清除。透析可清除本品。

【作用与用途】本品为芳香氨酸脱羧酶抑制剂，仅左旋体对人有抗高血压活性，其作用机制是通过其活性代谢产物α－甲基去甲肾上腺素刺激中枢的抑制性α受体，减少血浆肾素活性，从而降低动脉血压。本品可降低卧位和立位血压，很少出现直立性低血压。用于中、重度高血压和恶性高血压。

【用法与用量】

１．成人口服，２５０ｍｇ，２～３次／ｄ，隔日调整剂量一次，至达预期疗效。一般晚上加量以减少药物的过度镇静作用。若与噻嗪类利尿药合用，需减量，起始剂量控制在５００ｍｇ／ｄ。维持量为０．５～２ｇ／ｄ，分２～４次口服，最大剂量不超过３ｇ／ｄ。甲基多巴作用时间较短，停药后４８ｈ内需给予其他降压药物治疗。用药２个月后可产生耐药性，给利尿药可恢复疗效。

２．儿童口服，每日１０ｍｇ／ｋｇ，或按体表面积３００ｍｇ／ｍ２给药，分２～４次口服。隔日调整剂量一次，至达到要求疗效。最大剂量不超过６５ｍｇ／ｋｇ或３ｇ／ｄ。

【不良反应】

１．镇静、头疼和乏力多于开始用药和加量时出现，呈一过性。

２．常见的有下肢水肿、口干。

３．较少见的有药物热或嗜酸性粒细胞增多、肝功能变化、精神改变（抑郁或焦虑、梦呓、失眠）、性功能降低、腹泻、乳房增大、恶心、呕吐、晕倒。偶有心绞痛和心力衰竭加重。

４．少见的有颈动脉窦敏感性降低和直立性低血压时间缩短、体重增加、窦性心动过缓、肝功能损害、胰腺炎、结肠炎、唾液腺炎、舌痛或舌黑、便秘、腹胀、高催乳素血症、骨髓抑制、血小板减少、溶血性贫血、白细胞减少、抗核抗体和类风湿因子阳性、直接抗球蛋白（Ｃｏｏｍｂｓ）试验阳性、心肌炎、心包炎、血管炎、狼疮样综合征、帕金森病、帕金森综合征、反应迟钝、不自觉舞蹈症、脑血管供血不足症状、精神错乱（多梦、镇静、衰弱、感觉异常）、尿素氮升高、关节痛，可伴关节肿胀、肌肉痛、鼻塞、表皮坏死、皮疹、闭经、男性乳腺发育、泌乳、粒细胞减少症、致命性肝细胞坏死。

【制剂与规格】片剂：２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．Ｃｏｏｍｂｓ试验阳性、溶血性贫血、肝功能异常可能与服用本品密切相关，偶可致死亡，用药前和用药过程中应定期检查血常规、Ｃｏｏｍｂｓ试验和肝功能。发现异常，立即停药，通常很快好转。

２．本品主要通过肾脏排除，肾功能不全者慎用。

３．服用本品出现水肿或体重增加的患者，可用利尿药治疗，水肿进行性加重或有心功能不全迹象应停药。

４．本品偶有血压回升现象。

５．患有严重双侧脑血管病者，服药过程中如发生舞蹈症，须立即停药。

６．嗜铬细胞瘤患者慎用。

７．活动性肝脏疾病（如急性肝炎、活动性肝硬化）、Ｃｏｏｍｂｓ试验阳性者禁忌。

【药物相互作用】

１．本品可增加口服抗凝药的作用。

２．本品可加强中枢神经抑制剂的作用。

３．三环类抗抑郁药、拟交感胺类药和非甾体抗炎镇痛药可减弱本品的降压作用。

４．可使血中催乳素浓度增高并干扰溴隐亭的作用。

５．与其他抗高血压药合用有协同作用。

６．与左旋多巴合用可加强中枢神经毒性作用。

７．与麻醉药合用时须减少麻醉药的剂量。

８．与锂剂合用时须防备锂剂的毒性作用。

利血平Ｒｅｓｅｒｐｉｎｅ

其他名称：血安平，蛇根碱。

【药代动力学】口服后迅速从胃肠道吸收，２～４ｈ达血药浓度峰值，血浆蛋白结合率高达９６％。起效慢，需数日至３周，３～６周达降压高峰。代谢迟缓，停药后作用可持续１～６周，ｔ１／２β为４５～１６８ｈ，严重肾衰竭者可达８７～３２３ｈ。在肝脏通过水解反应代谢，并缓慢地经粪便和尿液排出体外。单剂服药４ｄ后，约８％的药物以代谢物的形式从尿中排出，６０％则主要以原形从粪便中排出。

【作用与用途】本品是抗去甲肾上腺素能神经类抗高血压药。通过耗竭周围交感神经末梢的去甲肾上腺素和心、脑及其他组织中的儿茶酚胺和５－ＨＴ贮存，达到抗高血压、减慢心率和抑制中枢神经系统的作用。降压作用主要通过减少心排血量和降低外周阻力、部分抑制心血管反射实现。主要用于抗高血压，也可用于镇静。

【用法与用量】口服：初始剂量为０．１～０．２５ｍｇ，１次／ｄ，经过７～１４ｄ的剂量调整期，以最小有效剂量确定维持量；极量不超过０．５ｍｇ／次。常与噻嗪类利尿药合用以降低剂量，减少不良反应。儿童每日按体重０．００５～０．０２ｍｇ／ｋｇ或体表面积０．１５～０．６ｍｇ／ｍ２给药，分１～２次口服。

【不良反应】

１．大量口服易出现过度镇静、注意力不集中。

２．精神抑郁的发生较隐匿，可致自杀，且可出现于停药后数月。停药数月后仍可以出现眩晕、倦怠、晕倒、阳痿、性欲减退、心动过缓、乏力、精神抑郁、注意力不集中、神经紧张、焦虑、多梦、梦呓或清晨失眠。

３．绝经期妇女长期使用本品可增加乳腺癌发生的危险。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｍｇ。

【注意事项】

１．对萝芙木制剂过敏者对利血平也过敏。

２．可引起胃肠道动力加强和分泌增多，促使胆石症患者胆绞痛发作。

３．慎用于体弱和老年患者及肾功能不全、帕金森病、癫痫、心律失常和心肌梗死者。

４．可导致低血压及直立性低血压。

５．治疗期间，可能发生焦虑、抑郁及精神病，并警惕自杀的可能性。

６．活动性胃溃疡、溃疡性结肠炎、抑郁症患者禁用。

【药物相互作用】

１．与乙醇或中枢神经抑制剂合用可加重中枢抑制作用。

２．与其他降压药或利尿药合用可加强降压作用；与β受体阻断药合用可使后者作用增强。

３．与洋地黄或奎尼丁合用，大剂量时可引起心律失常。

４．与左旋多巴合用可使多巴胺耗竭，导致帕金森病。

５．与间接性拟肾上腺素药如麻黄碱、苯丙胺等合用，可使儿茶酚胺贮存耗竭，抑制拟肾上腺素药的作用；与直接性拟肾上腺素药如肾上腺素、异丙肾上腺素、去甲肾上腺素、间羟胺、去氧肾上腺素等合用，可使利血平作用延长。

６．与三环类抗抑郁药合用，二者作用均减弱。

７．巴比妥类可加强本品的中枢镇静作用。

肼屈嗪Ｈｙｄｒａｌａｚｉｎｅ

其他名称：肼苯达嗪（Ａｐｒｅｓｏｌｉｎｅ）。

【药代动力学】本品直接松弛血管平滑肌，引起血压下降，用药后３０～４０ｍｉｎ出现药效。

【作用与用途】本品干扰钙离子进入细胞内而松弛血管平滑肌，使血管扩张而降压。其舒张压下降比收缩压更显著，心率和心排血量因降压反射性兴奋交感神经而增加，不发生直立性低血压。在血压下降的同时，心、脑、肾和内脏血管血流量也增加。本品能降低动脉平滑肌对各种激动剂如肾上腺素、去甲肾上腺素、垂体后叶升压素、血管紧张素、５－ＨＴ、前列腺素、钾盐、钡盐的反应性。现多用于肾型高血压及舒张压较高的患者。

【用法与用量】

１．口服初始剂量为１０ｍｇ，２～３次／ｄ，以后根据病情调整用量，最大用量不超过２００ｍｇ／ｄ，起效后应改为维持量。常与利尿药、β受体阻断药合用。用于治疗中、重度高血压。

２．静脉滴注用于高血压急症，将本品２０～４０ｍｇ溶于５％葡萄糖注射液中缓慢静脉滴注。

【不良反应】

１．可引起心悸、心动过速、心绞痛、充血性心力衰竭、恶心、呕吐、腹泻及头痛、眩晕、抑郁、鼻塞、周围神经炎。

２．长期大量使用时，部分患者可引起类风湿关节炎或全身性红斑狼疮。

３．可出现耐药性，还有直立性低血压、发热、出汗及呼吸困难等。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２５ｍｇ、５０ｍｇ。注射液：２０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】本品可诱发心绞痛甚至心肌梗死，禁用于冠心病心绞痛患者。心力衰竭及脑血管疾病患者禁用。

【药物相互作用】本品单用效果差，易产生耐药性，可与利血平、氢氯噻嗪、胍乙啶、普萘洛尔等合用以增加疗效。

双肼屈嗪Ｄｉｈｙｄｒａｌａｚｉｎｅ

其他名称：血压哒嗪，双肼酞嗪，双肼苯哒嗪，血压达静（Ｎｅｐｒｅｓｏｌｉｎ）。

【作用与用途】本品与肼苯哒嗪同类，作用相同，但作用缓慢而持久。多与其他降压药物合用，以提高疗效。用于轻、中度高血压。

【用法与用量】口服：１２．５～２５ｍｇ，２～３次／ｄ。

【不良反应】同肼屈嗪。

【制剂与规格】片剂：１２．５ｍｇ。

【注意事项】同肼屈嗪。

【药物相互作用】同肼屈嗪。

胍乙啶Ｇｕａｎｅｔｈｉｄｉｎｅ

【药代动力学】口服吸收率在３％～３０％，口服后８ｈ起作用。不与血浆蛋白结合。多次给药３～４ｄ达最大作用，停药后１～３周血压上升至治疗前水平。ｔ１／２为５～１０ｄ，肾功能不全时不变。不易透过血－脑脊液屏障。在肝内代谢，经肾排泄，２５％～５０％为原形，其余为代谢产物。

【作用与用途】本品选择性地作用于交感神经节后去甲肾上腺素能神经末梢，促使去甲肾上腺素缓慢地被本品所取代而释出，并耗竭其贮存。本品还可阻断神经刺激所致的去甲肾上腺素正常释放，使血管收缩作用减弱，尤其在体位改变时交感神经反应迟钝，应有的兴奋减弱，从而降低血压。用于治疗高血压。不用作一线用药，常在其他降压药疗效不满意时采用或与其他药物合用。

【用法与用量】口服：①成人起始剂量为１２．５ｍｇ，１次／ｄ，以后每５～７ｄ递增１２．５ｍｇ，直到血压控制，维持量为２５～５０ｍｇ，１次／ｄ。②小儿按体重０．２ｍｇ／ｋｇ或按体表面积６ｍｇ／ｍ２，１次／ｄ，以后每隔７～１０ｄ递增０．２ｍｇ／ｋｇ或６ｍｇ／ｍ２，直至血压控制。

【不良反应】多见下肢水肿、心绞痛、气短、腹泻、眩晕、头晕、昏厥（直立性低血压）、鼻塞、乏力、心动过缓、视力模糊、口干、上睑下垂、头痛、脱发、肌痛、震颤、恶心、呕吐、皮疹等。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】

１．患者对本品的反应个体差异大，剂量应因人而定。

２．本品ｔ１／２较长，长期应用有蓄积作用。

３．初始剂量宜小，逐渐加大。

４．长期应用因体液潴留、血容量增加而发生耐药，需加用利尿药。

５．直立性低血压及腹泻时应减量。

６．下列情况慎用：有哮喘史者，可复发或加重；脑血管病者，可因血压低而致脑缺血加重；心力衰竭者，可因液体潴留而加重；冠状动脉供血不足者、新近发生心肌梗死者，可因血压降低而加重；糖尿病患者，本品增强降血糖药的作用；肝功能不全时，本品代谢减慢，易致体内蓄积；消化性溃疡患者，可加重病情；嗜铬细胞瘤患者，可使病情加重；肾功能不全时，本品减低肾小球滤过率及肾血流减少，也可引起暂时性尿潴留；心脏病患者，可加重窦性心动过缓。

【药物相互作用】

１．与乙醇、巴比妥类、安眠药同用，可加重直立性低血压。

２．与苯丙胺或其他食欲抑制药、吩噻嗪类、三环类抗抑郁药等同用，体位性降压作用减弱。

３．与降糖药同用，可强化降血糖作用，剂量须调整。

４．与非甾体抗炎镇痛药同用，降压作用减弱，并导致水潴留。

５．与其他降压药如利血平、α或β受体阻断药同用，可使直立性低血压增强。

６．与拟交感类药同用，使本品的降压作用减弱，也可使拟交感类药的升压作用增强。间羟胺与本品同用可致高血压危象。

二氮嗪Ｄｉａｚｏｘｉｄｅ

其他名称：降压嗪，氯甲苯噻嗪。

【药代动力学】快速静脉注射后１ｍｉｎ内起效，２～３ｍｉｎ作用达高峰，作用持续２～１２ｈ。血浆蛋白结合率为８２％～９４％，尿毒症时结合减少。ｔ１／２在肾功能正常时为２１～３６ｈ，无尿时为２０～５３ｈ。在肝内代谢，经肾排泄，约５０％为原形，其余为代谢产物从尿中排出，小量随粪便排出。本品可通过胎盘及血－脑脊液屏障，也可通过透析被清除。本品的ｔ１／２比降压作用时间长，重复给药会有蓄积。

【作用与用途】本品能松弛血管平滑肌，降低周围血管阻力，使血压急剧下降。在降压的同时，并不降低心排血量，故脑、肾、冠脉的血流量不变。本品还能抑制胰岛Ｂ细胞分泌胰岛素，可用作升高血糖药。适用于恶性高血压、高血压危象，也适用于幼儿特发性低血糖症及胰岛素细胞瘤引起的严重低血糖。

【用法与用量】快速静脉注射：一次２００～４００ｍｇ，１５～２０ｓ注完。抢救高血压危象时，可在０．５～３ｈ再注射一次，总量不超过１２００ｍｇ／ｄ。儿童剂量：５ｍｇ／ｋｇ。临用时将本品溶于专用溶剂内，患者卧位快速静脉注射。症状缓解后再改以口服药维持。

【不良反应】

１．可见水钠潴留、水肿、充血性心力衰竭。

２．可致静脉炎、血糖及血尿酸升高、一过性脑或心肌缺血、头痛、恶心、失眠、便秘、听觉异常、皮疹、神志丧失或抽搐等。

【制剂与规格】粉针剂：２００ｍｇ。

【注意事项】

１．注射时漏至血管外可引起疼痛和炎症。

２．与噻嗪类利尿药合用可加剧高血糖和高尿酸血症。

３．脑血管、冠状动脉供血不足，心肌梗死，主动脉夹层的高血压患者慎用。

４．对噻嗪类、磺胺类过敏者禁用。

５．孕妇及哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】本品不宜与其他药物及输液配伍。

米诺地尔Ｍｉｎｏｘｉｄｉｌ

其他名称：长压定，敏乐啶，Ｌｏｎｉｔｅｎ。

【药代动力学】本品能自消化道完全吸收，给药后１ｈ可达血浆峰浓度，ｔ１／２为４ｈ。

【作用与用途】本品为氧化嘧啶衍生物，作用与肼屈嗪相似，能直接作用于血管壁，扩张小动脉，降低外周血管阻力，使血压下降。具有起效快、药效高、持续时间长、不产生直立性低血压等优点，对容量血管没有影响，能促进静脉回流。用于其他降压药物控制不佳的重度高血压，特别是对伴有肾功能不全者可获较好效果。

【用法与用量】口服：起始剂量为２．５ｍｇ，２次／ｄ，以后逐渐增至每次５～２０ｍｇ，２次／ｄ。

【不良反应】

１．每日用１０ｍｇ以上，连用数月可出现多毛症、心动过速及水钠潴留、轻度水肿。

２．有男性乳房增大、妇女月经次数增多、结膜充血及血小板计数减少等。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ、５ｍｇ。

【注意事项】

１．肾功能不全者需加用利尿药。

２．肺源性心脏病、心绞痛、慢性充血性心力衰竭及严重肝功能不全者慎用。

３．嗜铬细胞瘤患者禁用。

【药物相互作用】与普萘洛尔等合用有协同作用，且可互相抵消二者的不良反应。

可乐定Ｃｌｏｎｉｄｉｎｅ

其他名称：氯压定，可乐宁，血压得平，１１０降压片。

【药代动力学】缓慢静脉注射后可在１０ｍｉｎ内产生降压作用，最大作用出现在注射后３０～６０ｍｉｎ，持续３～７ｈ，产生降压作用前可出现短暂高血压现象。口服７０％～８０％被吸收，０．５～１ｈ发挥降压作用，３～５ｈ血药浓度达峰值，作用持续时间６～８ｈ。能通过血－脑脊液屏障。蛋白结合率为２０％～４０％ｔ１／２为１２．７ｈ，肾功能不全时延长。在肝脏代谢，约５０％经肝。内转化。４０％～６０％以原形于２４ｈ内经肾排泄，２０％经肠肝循环由胆汁排出。

【作用与用途】本品是α受体激动剂，直接激动下丘脑及延脑的中枢突触后膜α２受体，减少中枢交感神经冲动传出，抑制外周交感神经活动。还激动外周交感神经突触前膜α２受体，增强其负反馈作用，减少末梢神经释放去甲肾上腺素，降低外周血管和肾血管阻力，减慢心率，降低血压。可使卧位心排血量中度（１５％～２０％）减少，而不改变周围血管阻力。长期治疗后心排血量趋于正常，但周围血管阻力持续降低。患者大部分有心率减慢，但药物对血流动力学无影响。可降低眼压。用于治疗高血压、高血压急症、偏头痛、绝经期潮热、痛经、开角型青光眼及阿片戒断症状。

【用法与用量】

１．静脉注射常用剂量为０．１５～０．３ｍｇ，加入葡萄糖注射液２０～４０ｍＬ中缓慢注射，总量不超过０．７５ｍｇ／ｄ，用于危重高血压的治疗。

２．口服①高血压：起始剂量０．０７５～０．１５ｍｇ，２～３次／ｄ。②绝经期潮热：０．０２５～０．０７５ｍｇ，２次／ｄ。③严重痛经：０．０２５ｍｇ，２次／ｄ，在月经前及月经时服用，共服１４ｄ。④偏头痛：０．０２５ｍｇ，２～４次／ｄ。

【制剂与规格】片剂：０．０７５ｍｇ、０．１５ｍｇ。注射液：０．１５ｍｇ（１ｍＬ）。

【不良反应】

１．主要不良反应有口干、昏睡、头晕、精神抑郁、便秘和镇静、性功能降低和夜尿多、瘙痒、恶心、呕吐、失眠、荨麻疹、血管神经性水肿和风疹、疲劳、直立性症状、紧张和焦躁、脱发、皮疹、厌食和全身不适、体重增加、头痛、乏力、戒断综合征、短暂肝功能异常。

２．其他还有肌肉关节痛、心悸、心动过速、心动过缓、下肢痉挛、排尿困难、男性乳房发育、尿潴留、多梦、夜游症、烦躁不安、兴奋、幻视幻听、谵妄、雷诺现象、心力衰竭、心律失常、发热、短暂血糖升高、血清肌酸激酶升高、肝炎和腮腺炎等。

【注意事项】

１．长期使用可产生耐药性，降压作用减弱，加利尿药可纠正。

２．治疗中突然停药，可发生血压反跳性增高，多于１２～４８ｈ出现，可持续数天。因此，停药必须在１～２周逐渐减量，同时加以其他降压治疗。血压过高时可给二氮嗪或α受体阻断药或再用本品。

３．脑血管病、冠状动脉供血不足、有精神抑郁史、近期心肌梗死、雷诺病、慢性肾功能障碍、窦房结或房室结功能低下、血栓闭塞性脉管炎等患者慎用。

４．应用时可使Ｃｏｏｍｂｓ试验弱阳性，尿儿茶酚胺和香草基杏仁酸（ＶＭＡ）排出减少。

【药物相互作用】

１．与乙醇、巴比妥类或镇静药等中枢神经抑制药合用可加强中枢抑制作用。

２．与其他降压药合用可加强降压作用。

３．与β受体阻断药合用后停药，可增加本品的撤药综合征危象，应先停用β受体阻断药，再停用本品。

４．与三环类抗抑郁药和非甾体抗炎药合用减弱本品的降压作用，须加量。

硝普钠ＳｏｄｉｕｍＮｉｔｒｏｐｒｕｓｓｉｄｅ

【药代动力学】静脉滴注后几乎立即起作用并达血药浓度峰值，其水平随剂量而定。静脉滴注停止后作用维持２～１５ｍｉｎ。本品由红细胞代谢为氰化物，在肝脏内氰化物代谢为硫氰酸盐，代谢物无扩张血管活性；氰化物也可参与维生素Ｂ１２的代谢。经肾排泄。

【作用与用途】本品为一种速效和短时作用的血管扩张药，通过血管内皮细胞产生ＮＯ，对动脉和静脉平滑肌均有直接扩张作用。血管扩张使周围血管阻力减低，从而产生降压作用。血管扩张还可使心脏前、后负荷均减低，心排血量改善，而后负荷减低可减少瓣膜关闭不全时主动脉和左心室的阻抗而减轻反流。用于高血压急症、嗜铬细胞瘤术前后阵发性高血压等的紧急降压，也可用于外科麻醉期间进行控制性降压，还可于急性心力衰竭、急性肺水肿、急性心肌梗死及二尖瓣或主动脉瓣关闭不全时的急性心力衰竭的治疗。

【用法与用量】静脉滴注：稀释于２５０～１０００ｍＬ５％葡萄糖注射液中，在避光输液瓶中静脉滴注。成人用量：开始０．５μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ），根据治疗反应逐渐递增、调整剂量，常用剂量为３μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）。

【不良反应】

１．突然停药时，可能发生反跳性血压升高。

２．血压降低过快过剧，可出现眩晕、大汗、头痛、肌肉抽搐、神经紧张或焦虑，烦躁、胃痛、反射性心动过速或心律失常，与静脉给药速度有关。

３．硫氰酸盐中毒或过量时，可出现运动失调、视力模糊、谵妄、眩晕、头痛、意识丧失、恶心、呕吐、耳鸣、气短。

４．皮肤光敏感与疗程及剂量有关，皮肤石板蓝样色素沉着，停药后经较长时间（１～２年）才渐退。

５．氰化物是本品中间代谢物，硫氰酸盐为最终代谢产物，如氰化物不能正常转换为硫氰酸盐，则硫氰酸盐血浓度虽正常也可发生中毒。氰化物中毒或超量时，可出现反射消失、昏迷、心音遥远、低血压、脉搏消失、皮肤粉红色、呼吸浅、瞳孔散大。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．滴注溶液应新鲜配制并注意避光。新配溶液为淡棕色，如变为暗棕色、橙色或蓝色，应弃去。溶液的保存与应用不应超过２４ｈ。溶液内不宜加入其他药品。

２．使用本品过程中血二氧化碳分压、ｐＨ值、碳酸氢盐浓度可能降低；血浆氰化物、硫氰酸盐浓度增高。过量时动脉血乳酸盐浓度可增高，提示代谢性酸中毒。

３．麻醉中控制性降压时，如有贫血或低血容量，应先予纠正再给药。

４．脑病或其他原因导致颅内压增高时，扩张脑血管可进一步增高颅内压。

５．肝功能损害时，可加重肝损害。

６．甲状腺功能过低时，代谢产物硫氰酸盐可抑制碘的摄取和结合而加重病情。

７．肺功能不全时，可能加重低氧血症。

８．维生素Ｂ１２缺乏时，可能使病情加重。

９．使用本品过程中应监测血压，最好在监护病房内进行；肾功能不全而应用超过４８ｈ者，警惕血浆中氰化物或硫氰酸盐中毒。

１０．左心衰竭时应用可恢复心脏的泵血功能，但伴有低血压时，须同时加用正性肌力药如多巴胺或多巴酚丁胺。

１１．使用过程中若出现明显耐药性，应视为中毒的先兆征象，此时减慢滴速，耐药性即可消失。

１２．代偿性高血压如动静脉分流或主动脉缩窄者禁用本品。

【药物相互作用】

１．与其他降压药同用可使血压剧降。

２．与多巴胺、多巴酚丁胺同用可使心排血量增多而肺毛细血管楔压降低。

３．与拟交感胺类同用时降压作用减弱。

酚妥拉明Ｐｈｅｎｔｏｌａｍｉｎｅ

其他名称：苄胺唑啉，和欣。【药代动力学】本品口服３０ｍｉｎ达最大作用，持续３～６ｈ；肌内注射２０ｍｉｎ血药浓度达峰值，持续３０～４５ｍｉｎ；静脉注射２ｍｉｎ血药浓度达峰值，作用持续１５～３０ｍｉｎ。静脉注射的ｔ１／２约为１９ｍｉｎ。静脉注射后约１３％以原形随尿排出。

【作用与用途】本品是短效的非选择性α受体（α１、α２）阻断药，能拮抗血液循环中肾上腺素和去甲肾上腺素的作用，使血管扩张而降低周围血管阻力使心脏后负荷降低，左心室舒张末压和肺动脉压下降，心每搏输出量增加，治疗左心功能不全；拮抗儿茶酚胺效应，用于治疗高血压。可用于诊断嗜铬细胞瘤及治疗其所致的高血压。还可用于治疗去甲肾上腺素静脉给药外溢，用于防止皮肤坏死。

【用法与用量】

１．成人①用于酚妥拉明试验，静脉注射５ｍｇ，也可先注入１ｍｇ，若反应阴性，再给５ｍｇ。②用于防止皮肤坏死，在每１０００ｍＬ含去甲肾上腺素溶液中加入本品１０ｍｇ做静脉滴注，作为预防之用。已经发生去甲肾上腺素外溢，用本品５～１０ｍｇ加１０ｍＬ生理盐水做局部浸润，此法在外溢后１２ｈ内有效。③用于嗜铬细胞瘤手术时血压升高，可静脉注射２～５ｍｇ或静脉滴注０．５～１ｍｇ／ｍｉｎ，以防手术时出现高血压危象。④用于心力衰竭时减轻心脏负荷，静脉滴注０．１７～０．４ｍｇ／ｍｉｎ。

２．小儿①用于酚妥拉明试验，静脉注射１ｍｇ，也可按体重０．１５ｍｇ／ｋｇ或按体表面积３ｍｇ／ｍ２。②用于嗜铬细胞瘤手术术中血压升高时，可静脉注射１ｍｇ，也可按体重０．１ｍｇ／ｋｇ或按体表面积３ｍｇ／ｍ２给药，必要时可重复或持续静脉滴注。

【不良反应】较常见的有直立性低血压、心动过速或心律失常、鼻塞、恶心、呕吐、昏厥和乏力、突然胸痛（心肌梗死）、神志模糊、头痛、共济失调、言语含糊等。

【制剂与规格】片剂：４０ｍｇ。胶囊剂：４０ｍｇ。分散片剂：４０ｍｇ。注射液：１０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．做酚妥拉明试验时，在给药前３ｍｉｎ内每３０ｓ、静脉给药后７ｍｉｎ内每１ｍｉｎ测一次血压，或在肌内注射后３０～４５ｍｉｎ每５ｍｉｎ测一次血压。

２．降压药、巴比妥类、阿片类镇痛药、镇静药都可以造成酚妥拉明试验假阳性，故试验前２４ｈ应停用；用降压药必须等血压回升至治疗前水平方可给药。

３．严重动脉硬化及肾功能不全者，低血压、冠心病、心肌梗死、胃炎或胃溃疡患者及对本品过敏者禁用。

【药物相互作用】

１．与拟交感胺类药同用，使后者的周围血管收缩作用抵消或减弱。

２．与胍乙啶同用，直立性低血压和心动过缓的发生率增高。

３．与二氮嗪同用，使二氮嗪抑制胰岛素释放的作用受抑制。

４．苯巴比妥类、氨鲁米特等加强本品降压作用。

５．忌与铁剂配伍。


第十节 抗动脉粥样硬化药

近年来，随着相关学科的发展及相互渗透，对动脉粥样硬化（ＡＳ）的病因学研究有了新的进展。已明确体内低密度脂蛋白（ＬＤＬ）的修饰，特别是氧化低密度脂蛋白（ＯＸＬＤＬ）与动脉粥样硬化的形成和发展密切相关。此外，平滑肌细胞的迁移与增殖，一些粘连分子、生物因子的作用等均与动脉粥样硬化相关，动脉粥样硬化是缺血性心脑血管疾病的病理及病理生理基础，与多种疾病的发生都有关系，是中老年人最常见的疾病之一。由于ＡＳ的发病机制复杂，与许多因素有关，所以，抗动脉粥样硬化药物的研究、应用发展很快，种类很多。药物的作用主要包括两个方面：一是消除、控制诱发ＡＳ的各种因素，如血脂代谢紊乱、高血压等；二是对临床使用的药物进行重新评价，同时发展了一些新类型的药物。

一、血脂及脂蛋白调整药

（一）阴离子交换树脂类

考来烯胺Ｃｏｌｅｓｔｙｒａｍｉｎｅ

其他名称：消胆胺，降胆敏，胆酪胺，降脂树脂Ⅰ号。

【药代动力学】本品不从胃肠道吸收。用药后１～２周，血浆胆固醇浓度开始降低，可持续降低１年以上。部分患者在治疗过程中，血清胆固醇浓度可有波动。

【作用与用途】本品为一种苯乙烯型强碱性阴离子交换树脂，口服后与肠道的胆酸结合成不溶解的复合物，自粪便排出，阻碍胆酸的吸收，使血中胆酸减少，促使血中的胆固醇向胆酸转化，因而降低血胆固醇。临床用于Ⅱａ型高脂蛋白血症、动脉粥样硬化、肝硬化、胆石症引起的瘙痒等的治疗。

【用法与用量】口服：①治疗动脉粥样硬化，每次服粉剂４～５ｇ，３次／ｄ。②止痒，初始剂量为６～１０ｇ／ｄ，维持量为３ｇ／ｄ，分３次口服。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、腹胀、便秘、腹泻等胃肠道反应多发生在剂量过大时。

２．长期服用，肠内结合胆盐减少，脂肪吸收不良，可致脂肪泻痢、骨质疏松和肌痛。

３．用药后１～３周，因胆汁淤积可致瘙痒。

【制剂与规格】粉剂：４ｇ。

【注意事项】

１．因本品可阻止脂肪及脂溶性维生素如维生素Ａ、维生素Ｄ、维生素Ｋ的吸收，长期服用，可使肠内结合胆盐减少，引起脂肪吸收不良，服药期间应适当补充脂溶性维生素及钙盐等。

２．避免与其他药物同时服用。

３．胆道完全梗阻者服用本品无效。

４．本品味道难闻，可用调味剂伴服。

５．不可加大剂量，以免引起胃肠道不适、腹泻等不良反应。

６．可能影响孕妇及哺乳期妇女对维生素及其他营养物质的吸收，对胎儿和乳儿产生不利影响。

【药物相互作用】

１．本品可延缓或降低与之同服的其他药物，特别是酸性药物的吸收，包括：噻嗪类利尿药、普萘洛尔、地高辛和其他生物碱类药物、洛哌丁胺、保泰松、巴比妥酸盐类、雌激素、孕激素、甲状腺激素、华法林及某些抗生素。

２．为避免药物发生相互作用，可在本品服用前１ｈ或服用后４～６ｈ再服用其他药物。

考来替泊Ｃｏｌｅｓｔｉｐｏｌ

其他名称：降胆宁，降脂树脂Ⅱ号。

【药代动力学】口服不吸收，与胆酸在肠道结合成复合物随粪便排出体外。

【作用与用途】本品为阴离子交换树脂，作用同考来烯胺。由于增加了ＬＤＬ受体数目及肝脏对ＬＤＬ的摄取利用，也降低了血清中脂蛋白的水平。适用于Ⅱａ型高脂蛋白血症。

【用法与用量】口服：４～５ｇ／次，３～４次／ｄ。

【不良反应】同考来烯胺。

【制剂与规格】粉剂：５ｇ。

【注意事项】同考来烯胺。

【药物相互作用】同考来烯胺。

降胆葡胺ＤＥＡＥ

其他名称：降脂树脂Ⅲ号。

【作用与用途】本品是一种阴离子交换树脂，能在水中形成凝胶，口服后不被吸收，在消化道内发挥与考来烯胺相同的作用和效应。临床应用于Ⅱａ型高脂蛋白血症。

【用法与用量】口服：４ｇ／次，３～４次／ｄ。

【不良反应】同考来烯胺。

【制剂与规格】粉剂：４ｇ。

【注意事项】同考来烯胺。

【药物相互作用】与氯贝丁酯有协同作用。

（二）苯氧乙酸类

氯贝丁酯Ｃｌｏｆｉｂｒａｔｅ

其他名称：氯苯丁酯，安妥明，降脂乙酯，冠心平。

【药代动力学】口服从胃肠道吸收完全但缓慢。血浆蛋白结合率可达９５％～９７％。口服单次剂量后２～６ｈ血药浓度达峰值。降血脂作用在服药２～５ｄ内出现，停药３周后作用消失。ｔ１／２为６～２５ｈ。口服后在肠道内迅速去酯化，并在肝脏内经首关代谢产生有活性的氯贝丁酸。口服剂量的９５％～９９％以游离型或结合型代谢物的形式经肾脏排泄，其中１０％～２０％为氯贝丁酸，６０％为葡萄糖醛酸结合物。

【作用与用途】本品属氯贝丁酸衍生物类血脂调节药，在胃中不分解，在肠道碱性环境中分解为氯贝丁酸而起作用。通过降低极低密度脂蛋白，达到降血脂的目的，但其降血脂作用的机制可能是抑制肝脏脂蛋白的释放和胆固醇、三酰甘油的合成，加强脂蛋白酯酶的作用，增加固醇类分泌并从粪便中排出。本品还可刺激垂体后叶释放出抗利尿激素，具抗尿崩作用。用于治疗饮食控制效果不理想的高脂血症。其降三酰甘油作用较降胆固醇作用明显，对Ⅲ、Ⅳ、Ⅴ型血脂蛋白过高症有效。临床上用于动脉粥样硬化及冠状动脉病、脑血管疾病、周围血管病及糖尿病所致的动脉病等。

【用法与用量】口服：成人常用量为２５０～５００ｍｇ，３～４次／ｄ。为减少胃肠道反应，宜与饮食同进，开始时应用小剂量，以后逐渐增量，在治疗的第一个月内应达到规定剂量，停药时采取递减方式；若在开始服药的第一个月内疗效不显著，则需长期服用。停药后，血清胆固醇和三酰甘油可能回升甚至超过原有水平，应控制饮食并监测血脂至稳定。治疗３个月无效即应停药，但治疗结节性黄色瘤可能需１年。肝肾功能不全者需减量。

【不良反应】

１．常见的胃肠道不良反应有恶心、腹泻、呕吐、食欲不振、胀气等。

２．长期应用可增加胆石症发生的危险。

３．有增加周围血管病、肺栓塞、血栓性静脉炎、胸痛、气短、心绞痛、心律失常和间歇性跛行的危险。

４．可使血肌酸激酶和氨基转移酶增加。

５．少见的不良反应有白细胞减少或贫血、发热、寒战、声嘶、背痛、排尿困难。

６．因肾脏毒性作用可见血尿、尿少、脚与下肢水肿。

７．少见但持续存在的不良反应有流感样综合征（肌痛、乏力、痉挛，与血肌酸激酶升高和药物引起的肌炎、肌病、横纹肌溶解等有关）及头痛、胃痛、性功能减退、呕吐等。

８．可降低非致命性心肌梗死发生率，但不减少心血管病的死亡率和致命性心肌梗死的发生率，有增加非心血管原因引起死亡的危险。

【制剂与规格】片剂：２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者，原发性胆汁性肝硬化患者及有严重肝肾功能不全者禁用。

２．胆石症、肝功能不全、甲状腺功能亢进、溃疡病、肾功能不全、有可能导致横纹肌溶解和严重高血钾者应慎用。

３．用药期间定期检查全血常规和血肌酸激酶，进行肝功能试验。需长期服药者，应定期检查血脂水平。使用过程中，如有血清淀粉酶增高、肝功能异常、血胆固醇、低密度脂蛋白增高，须停药。

４．本品可导致肿瘤发生，有加重胆囊疾病等不良反应，应慎用。

【药物相互作用】

１．与抗凝药同时使用时，可明显增加其抗凝作用，须经常测定凝血酶原时间，调整抗凝药剂量，预防出现出血并发症。

２．与呋塞米同时使用，可增加两者各自的效果，可引起肌病、肌僵直和利尿，尤其对于低蛋白血症者。

３．与苯妥英钠、甲苯磺丁脲等药物或其他高蛋白结合率的药物合用时，可使后者的药效增加。

４．本品有可能引起肌病或横纹肌溶解，应避免与β－羟－β－甲戊二酰辅酶Ａ（ＨＭＧ－ＣｏＡ）还原酶抑制剂，如普伐他汀、辛伐他汀等合用，以减少两者严重肌肉毒性发生的危险。

苯扎贝特Ｂｅｚａｆｉｂｒａｔｅ

其他名称：必降脂（Ｂｅｚａｌｉｐ），降脂苯酰，必利脂。

【药代动力学】口服后经肠道吸收迅速，接近完全。２ｈ血药浓度达峰值。血浆蛋白结合率为９５％。ｔ１／２为１．５～２ｈ，肾病腹膜透析患者可长达２０ｈ。主要经肾排出，５０％为原形，其余为代谢产物，少量经大便排出。

【作用与用途】本品为氯贝丁酸衍生物类血脂调节药。作用机制有两种：①增高脂蛋白酯酶和肝酯酶活性，促进极低密度脂蛋白的分解代谢，使血三酰甘油的水平降低。②使极低密度脂蛋白的分泌减少。通过加强对受体结合的低密度脂蛋白的清除，降低低密度脂蛋白和胆固醇。降低血三酰甘油的作用比降低血胆固醇为强。能明显降低三酰甘油、胆固醇、低密度脂蛋白、极低密度脂蛋白和载脂蛋白Ｂ（ＡｐｏＢ），同时使高密度脂蛋白和载脂蛋白ＡⅠ和ＡⅡ升高。用于治疗高三酰甘油血症、高胆固醇血症、混合型高脂血症。此外，尚可降低血纤维蛋白原。

【用法与用量】口服：２００ｍｇ，３次／ｄ。可在饭后或与饭同服。疗效佳者维持量为２００ｍｇ，２次／ｄ。肾功能障碍时按肌酐清除率调整剂量，肌酐清除率为４０～６０ｍＬ／ｍｉｎ时，２００ｍｇ，２次／ｄ；肌酐清除率为１５～４０ｍＬ／ｍｉｎ时，２００ｍｇ，每日或隔日１次；肌酐清除率低于１５ｍＬ／ｍｉｎ时，２００ｍｇ，每３ｄ一次。缓释片每日２００ｍｇ，肾功能障碍时减为每日或隔日１００ｍｇ。

【不良反应】

１．最常见的不良反应有消化不良、厌食、恶心、呕吐、饱胀感、胃部不适等。

２．少见的不良反应有头痛、头晕、乏力、皮疹、瘙痒、阳痿、贫血及白细胞计数减少等。偶有胆石症。

３．可引起肌炎、肌病和横纹肌溶解综合征，患有肾病综合征及其他肾损害而导致血清蛋白减少者或甲状腺功能亢进者，发生肌病的危险性增加。

【制剂与规格】片剂：２００ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者，患胆囊疾病、胆石症者，严重肝肾功能不全者，孕妇及哺乳期妇女禁用。

２．老年人根据肝肾功能状态调节用药剂量。

３．本品有抗血栓作用，使用时应根据凝血酶原时间调整用量。

４．本品可使胆囊疾病症状加剧。

５．肝功能不全或原发性胆汁性肝硬化患者和严重肾功能不全患者服用本品有可能导致横纹肌溶解、严重高血钾及肾病综合征。

６．在治疗高血脂的同时，还需关注和治疗可引起高血脂的原发病，如甲状腺功能减退、糖尿病等。

【药物相互作用】本品主要经肾排泄，与免疫抑制剂及其他有肾毒性的药物合用应注意，如与环孢素合用时，可增加后者的血药浓度和肾毒性，有导致肾功能恶化的危险，应减量或停药。余同氯贝丁酯。

非诺贝特Ｆｅｎｏｆｉｂｒａｔｅ

其他名称：力平之。

【药代动力学】口服胃肠道吸收良好，与食物同服吸收增加。口服后４～７ｈ血药浓度达峰值。单剂量口服后ｔ１／２α和ｔ１／２β分别为４．９ｈ与２６．６ｈ，持续治疗后ｔ１／２β为２１．７ｈ。血浆蛋白结合率约为９９％。在肝内和肾组织内代谢，代谢产物以葡糖醛酸化产物占大多数，有大约６０％的代谢产物经肾排泄，２５％的代谢产物经大便排出。严重肾功能不全患者的清除率显著下降，长期用药可造成蓄积。

【作用与用途】本品为氯贝丁酸衍生物类血脂调节药，通过抑制极低密度脂蛋白和三酰甘油的生成并同时使其分解代谢增多，降低低密度脂蛋白、胆固醇和三酰甘油；还使载脂蛋白ＡⅠ和ＡⅡ生成增加，从而增高高密度脂蛋白。尚有降低血尿酸作用。具有致畸性和致癌性。用于治疗成人饮食控制疗法效果不佳的高脂血症，其降三酰甘油及治疗混合型高脂血症作用较降胆固醇作用明显。

【用法与用量】口服：成人用量为０．１ｇ，３次／ｄ，维持量为每次０．１ｇ，１～２次／ｄ。为减少胃部不适，可与饮食同服；肾功能不全及老年患者用药应减量；治疗２个月后无效应停药。

【不良反应】发生率约为２％～１５％。

１．腹部不适、腹泻、便秘最常见。

２．可引起乏力、头痛、性欲丧失、阳痿、眩晕、失眠、皮疹。

３．有可能引起肌炎、肌病和横纹肌溶解综合征，主要表现为肌痛合并血肌酸激酶升高、肌红蛋白尿，并可导致肾衰竭；在患有肾病综合征及其他肾损害而导致血清蛋白减少者或甲状腺功能亢进者，发生肌病的危险性增加。

４．可引起胆囊疾病。

５．在治疗初期可引起轻度至中度的血红蛋白、血细胞比容和白细胞降低等，偶有血氨基转移酶增高。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。

【注意事项】

１．如果有可疑的肌病的症状或血肌酸激酶显著升高，则应停药。

２．在治疗高血脂的同时，还需注意治疗引起高血脂的原发病，如甲状腺功能减退、糖尿病等，雌激素、噻嗪类利尿药和β受体阻断药等也可引起高血脂。

３．对本品过敏者，有胆囊疾病史、患胆石症、严重肾功能不全、肝功能不全、原发性胆汁性肝硬化或不明原因的肝功能持续异常的患者禁用。

【药物相互作用】同苯扎贝特。

益多脂Ｅｔｏｆｉｂｒａｔｅ

其他名称：依托贝特，特调脂，乙羟茶碱安妥明酯，多利平脂（Ｄｕｏ?ｌｉｐ）。

【作用与用途】能降低极低密度脂蛋白及低密度脂蛋白，降低三酰甘油和胆固醇及血清尿酸水平。用于Ⅱ、Ⅲ、Ⅳ、Ⅴ型高脂蛋白血症的治疗，作用大于氯贝丁酯约４倍。

【用法与用量】口服：２５０ｍｇ，２次／ｄ，早、晚餐前服。伴有高尿酸血症者，３次／ｄ。

【不良反应】上腹胀满不适、瘙痒。

【制剂与规格】胶囊剂：２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．胆石症、肾功能不全、胆汁性肝硬化者不宜服用。

２．服用本品期间定期检查血细胞计数、出凝血时间、肝肾功能及血脂水平。

３．服药期间忌饮酒，并注意预防细菌和病毒感染。服药３个月后如无效应停药。

【药物相互作用】同苯扎贝特。

环丙贝特Ｃｉｐｒｏｆｉｂｒａｔｅ

【药代动力学】口服易吸收，２ｈ后达血药浓度峰值，与血浆蛋白结合较好，ｔ１／２为１７ｈ。以原形或葡萄糖醛酸结合物形式经尿排出，无药物蓄积作用。

【作用与用途】本品降血脂作用较非诺贝特强，可使血胆固醇和三酰甘油下降，使动脉粥样化时的ＶＬＤＬ和ＬＤＬ下降，是由于肝内胆固醇生物合成受抑制；同时，可使具有保护作用的ＨＤＬ上升。这两种作用有助于明显改变血胆固醇的分布，降低动脉粥样化时过高的（ＶＬＤＬ＋ＬＤＬ）／ＨＤＬ。用于治疗内源性高胆固醇血症及高三酰甘油血症，可单用或与其他药物合用。对于饮食疗法疗效不佳、血中胆固醇水平高或有出现并发症危险的患者效果更为明显。

【用法与用量】口服：成人常用量为０．１～０．２ｇ，１次／ｄ。

【不良反应】不良反应较少，有头痛、恶心、乏力等。偶见肝功能异常。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．仅用于脂代谢紊乱和对本品有明显疗效的患者，服药３～６个月疗效不明显，应加辅助疗法。

２．定期检查肝功能。

３．孕妇及哺乳期妇女、中度及重度肝肾功能不全患者禁用，小儿慎用。

【药物相互作用】同苯扎贝特。

吉非罗齐Ｇｅｍｆｉｂｒｏｚｉｌ

其他名称：吉非贝齐，吉非洛齐，二甲苯氧戊酸，诺衡，脂必清，常衡林。

【药代动力学】口服后胃肠道吸收完全，１～２ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为１．５ｈ，血浆蛋白结合率约为９８％。降血脂作用于治疗后２～５ｄ开始出现，高峰作用出现于第４周。在肝内代谢，约７０％经肾脏排泄，以原形为主，６％由粪便排出。

【作用与用途】本品为氯贝丁酯类血脂调节药，其作用机制可能涉及周围脂肪分解，减少肝脏摄取游离脂肪酸而减少肝内三酰甘油生成，抑制极低密度脂蛋白载脂蛋白的合成而减少极低密度脂蛋白ＶＬＤＬ的生成。降低三酰甘油而增高高密度脂蛋白浓度，可轻度降低低密度脂蛋白胆固醇血浓度，但在Ⅳ型高脂蛋白血症可能使低密度脂蛋白有所增高。能减少冠心病猝死或心肌梗死的发生。适用于严重Ⅳ和Ⅴ型高脂蛋白血症、冠心病危险性大，而饮食控制、减轻体重等治疗无效者。

【用法与用量】口服：成人常用量为０．３～０．６ｇ，２次／ｄ，早餐及晚餐前３０ｍｉｎ服用。

【不良反应】

１．常见不良反应为消化不良、厌食、恶心、呕吐、饱胀感等。

２．偶有胆石症或肌炎（肌痛、乏力）。

３．偶有血氨基转移酶、乳酸脱氢酶、胆红素、碱性磷酸酶增高异常，停药后可恢复正常。

４．余同非诺贝特。

【制剂与规格】片剂：０．３ｇ。胶囊剂：０．３ｇ。

【注意事项】

１．对本品及其同类药过敏者、患胆囊疾病及胆石症者、肝功能不全或原发性胆汁性肝硬化的患者、严重肾功能不全患者、肾病综合征引起血清蛋白减少的患者等人群禁用。

２．孕妇及哺乳期妇女不宜服用。

３．有潜在致癌的危险性，使用时应严格限制在指定的适应证范围内，且疗效不明显时应及时停药。

４．本品可使原已较高的胆固醇水平增加。

【药物相互作用】与胆汁酸结合树脂如考来替泊等合用，至少应在服用这些药物之前２ｈ或２ｈ之后再服用本品。其他参见苯扎贝特。

（三）烟酸类

烟酸ＮｉｃｏｔｉｎｉｃＡｃｉｄ

其他名称：维生素ＰＰ，维生素Ｂ３。

【药代动力学】口服后被迅速、充分地吸收。通过两种途径进行代谢：①通过和甘氨酸简单结合形成烟酰甘氨酸（ＮＵＡ），经尿排泄，可能有少量的可逆代谢再转化为烟酸。②形成烟酰胺腺嘌呤二核苷酸（ＮＡＤ）。服用单剂量或多剂量烟酸缓释片后，６０％～７６％以烟酸及其代谢物的形式经尿排泄。多剂量服用后高达１２％的服药剂量以原形排出。

【作用与用途】烟酸可通过抑制ＶＬＤＬ的合成而影响血中胆固醇的运载，大剂量可降低血清胆固醇及三酰甘油浓度。如饮食疗法不能奏效时，可用本品降低总胆固醇、低密度脂蛋白胆固醇、载脂蛋白Ｂ和三酰甘油水平，并增加高密度脂蛋白水平。在原发性高胆固醇血症（Ⅱａ型）的成年患者，当饮食或饮食加本品单一疗法均不能奏效时，本品可与胆汁酸结合树脂合用，以降低总胆固醇和低密度脂蛋白胆固醇水平。本品不适用于Ⅰ型高脂蛋白血症（乳糜微粒、血浆三酰甘油升高，但低密度脂蛋白胆固醇水平正常）。本品可以降低非致命性心肌梗死复发的危险，与胆汁酸结合树脂联用，可以延缓动脉粥样硬化或促进动脉粥样硬化病变消退。

【用法与用量】口服：应在少量低脂肪饮食后睡前服用。推荐第１～４周剂量为０．５ｇ，１次／ｄ，第５～８周剂量为１ｇ，１次／ｄ。８周后，根据疗效和耐受性渐增剂量，如有必要，可增加剂量为２ｇ／ｄ。推荐的维持剂量为１～２ｇ／ｄ。女性患者的剂量低于男性。如果本品单一疗效不佳或对高剂量耐受性差，可以采用与胆汁酸结合树脂或β－羟－β－甲戊二酸单酰辅酶Ａ（ＨＭＧ－ＣｏＡ）还原酶抑制剂联合治疗。

【不良反应】本品耐受性好，不良反应温和、短暂。

１．常见不良反应是皮肤潮红、头晕、昏厥、心动过速、心悸、气短、出汗、寒战和（或）水肿。

２．其他不良反应有腹痛、腹泻、消化不良和皮疹，偶见恶心、呕吐、鼻炎、水肿、全身乏力、寒战；心房颤动及其他心律失常、心动过速、心悸、直立性低血压、活动性消化性溃疡、黄疸、糖耐量下降、痛风、肌痛、失眠、色素沉着、黑棘皮病、斑丘疹、荨麻疹、皮肤干燥、出汗、偏头痛、眼睛可有中毒性弱视、囊样斑块水肿；血清氨基转移酶、低密度脂蛋白、空腹血糖、尿酸、总胆红素、淀粉酶升高，血磷降低；血小板计数减少、凝血酶原时间延长等。女性患者的不良反应发生率高于男性。

【制剂与规格】缓释片剂：０．７５ｇ。缓释胶囊剂：０．５ｇ。

【注意事项】

１．在用同等剂量的速释烟酸制剂替代烟酸缓释制剂者，可发生严重肝脏毒性。暴发性肝坏死者、大量饮酒和（或）有肝病史者应慎用。活动性肝病或原因不明的氨基转移酶升高患者禁用。治疗期间注意肝功能检查，如氨基转移酶继续升高至正常值高限的３倍并持续存在，或伴有呕吐、发热和（或）身体不适，应停用。

２．横纹肌溶解症与联合应用烟酸（≥１ｇ／ｄ）和ＨＭＧ－ＣｏＡ还原酶抑制剂有关，应严密监测有无肌肉疼痛、触痛、无力的症状。

３．患有肝胆疾病、糖尿病或消化道溃疡者，应监控肝功能和血糖，以免出现严重不良反应。

４．若患者有不稳定型心绞痛或处于心肌梗死的急性阶段，同时还服用治疗心血管病药物（如硝酸盐、钙通道阻断药、肾上腺素受体阻断药）时要慎用。有尿酸升高、痛风倾向者慎用。烟酸主要在肝脏代谢，通过肾脏排泄，有肝脏或肾脏疾病者应慎用。

【药物相互作用】

１．本品可增强神经阻断药物和血管活性药物的作用，引起直立性低血压。

２．与阿司匹林合用可能降低本品的体内代谢清除率，在服用本品前３０ｍｉｎ预先服用阿司匹林或其他非甾体抗炎药，避免空腹服药，也可减少皮肤潮红、瘙痒和胃肠道不适等反应。

３．本品与考来替泊结合率约为９８％，与考来烯胺结合率为１０％～３０％，因此，在服用胆汁酸结合树脂和服用本品之间应有４～６ｈ的间隔期。

４．乙醇或热饮料可能增加潮红和瘙痒等不良反应。

５．含有大量本品或相关化合物的维生素制剂或其他营养补充剂，可增加本品的不良反应。

６．本品可能引起血浆或尿中儿茶酚的假阳性提高。

７．本品缓释片与抗凝药联用时应监测凝血酶原时间和血小板计数。

８．本品缓释片与血磷降低有关，应定期监测血磷水平。

烟酸肌醇酯ＩｎｏｓｉｔｏｌＮｉｃｏｔｉｎａｔｅ

【药代动力学】口服经吸收后广泛分布到各组织，在体内逐渐水解为烟酸和肌醇。约４５ｍｉｎ后在肝内代谢。大剂量治疗时，绝大部分经肾排出。

【作用与用途】本品为一温和的周围血管扩张药，具有烟酸和肌醇二者的药理作用。其血管扩张作用较烟酸缓和而持久，没有服用烟酸后的潮红和胃部不适等不良反应。可选择性地使病变部位和受寒冷刺激的敏感部位的血管扩张，而对正常血管的扩张作用则较弱。此外还有溶解血栓、抗凝、抗脂肪肝、降低毛细血管脆性等作用。具降脂作用，用于高脂血症、动脉粥样硬化、各种末梢血管障碍性疾病（如闭塞性动脉硬化症、肢端动脉痉挛症、冻伤、血管性偏头痛等）的辅助治疗。

【用法与用量】口服：０．２～０．４ｇ，３次／ｄ。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ。

【不良反应】服药后可有轻度恶心、发汗、瘙痒感等反应。

【注意事项】参见烟酸。

【药物相互作用】参见烟酸。

阿昔莫司Ａｃｉｐｉｍｏｘ

其他名称：乐脂平（Ｏｌｂｅｔａｍ），氧甲吡嗪酸，乐知苹。

【药代动力学】口服后可被迅速、完全地吸收，血药浓度在２ｈ内达到峰值，ｔ１／２约为２ｈ。本品不与血浆蛋白结合，不被代谢，从尿中排出。

【作用与用途】本品为烟酸衍生物，可抑制游离脂肪酸从脂肪组织中的释放，降低血中ＶＬＤＬ和ＬＤＬ浓度，降低三酰甘油和总胆固醇水平。在治疗期间可升高高密度脂蛋白胆固醇的水平。用于治疗Ⅱ、Ⅲ、Ⅳ型及Ⅴ型高脂蛋白血症。通常在治疗的第１个月即可见到其对血脂的改善作用。

【用法与用量】口服：每次２５０ｍｇ，２～３次／ｄ，进餐时或餐后服用，每日剂量可根据三酰甘油及胆固醇水平而定。Ⅳ型高脂蛋白血症：２５０ｍｇ，

２次／ｄ。Ⅱ、Ⅲ和Ⅴ型高脂蛋白血症：２５０ｍｇ，３次／ｄ。对于特殊重症患者，剂量可增加，总量不超过１．２ｇ／ｄ，可长期安全服用。肾功能不全的患者应根据肌酐清除率水平而调整剂量，可按下述方案给药：肌酐清除率在４０～８０ｍＬ／ｍｉｎ者，２５０ｍｇ／ｄ；肌酐清除率在２０～４０ｍＬ／ｍｉｎ者，２５０ｍｇ／ｄ，隔日１次。

【不良反应】

１．该药在治疗初期可引起皮肤血管扩张，发生红斑和瘙痒等，偶有上腹部不适、头痛、乏力等。这些症状通常在治疗后最初几天内迅速消失。

２．偶有胃肠反应（胃灼热感，上腹痛）、头痛和哮喘的报道。

３．极少数患者有局部和全身反应，有时很严重，可能与免疫变态反应有关，如风疹、眼睑和（或）唇水肿、皮疹、哮喘样呼吸困难和低血压，有这些情况的患者应立即停药，并采取适当的治疗措施。

【制剂与规格】胶囊剂：２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．消化性溃疡者忌用，肝肾功能不全者、孕妇和哺乳期妇女慎用。

２．对于长期接受治疗的患者，应适当进行定期的脂质、脂蛋白、肝功能及肾功能检查。

３．与其他同类药物一样，在使用本品之前，采用低胆固醇和低脂肪饮食有利于治疗。

【药物相互作用】在同时应用降糖药或抗凝药的患者中没有显示出不良的药物相互作用。

（四）羟戊内酯衍生物

洛伐他汀Ｌｏｖａｓｔａｔｉｎ

其他名称：美降脂，乐瓦停，美维诺林，脉温宁。

【药代动力学】口服吸收良好，但在空腹时吸收减少３０％。本品在肝内广泛首关代谢，水解为多种代谢产物，包括以β－羟酸为主的三种活性代谢产物。本品及β－羟酸代谢物的蛋白结合率高达９５％，ｔｍａｘ为２～４ｈ，ｔ１／２为３ｈ８３％从粪便排出，１０％从尿排出。长期治疗后停药，作用持续。４～６周。

【作用与用途】主要作用部位在肝脏，竞争性地抑制ＨＭＧ－ＣｏＡ还原酶，使胆固醇的合成减少，增加低密度脂蛋白受体，结果使血胆固醇和低密度脂蛋白胆固醇水平降低，对动脉粥样硬化和冠心病的防治产生作用。还降低血清三酰甘油水平和增高血高密度脂蛋白水平。用于治疗高胆固醇血症和混合型高脂血症。

【用法与用量】口服：成人常用量为１０～２０ｍｇ，１次／ｄ，晚餐时服用。剂量可按需要调整，但最大剂量不超过８０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．最常见的不良反应为胃肠道不适、腹泻、胀气、头痛、头晕、视力模糊、味觉障碍和皮疹。

２．偶可引起血氨基转移酶可逆性升高，需监测肝功能。

３．少见的不良反应有阳痿、失眠、肌炎、肌痛、横纹肌溶解、乏力、发热，并伴有血肌酸激酶升高、肌红蛋白尿等，横纹肌溶解可导致肾衰竭。

４．可发生肝炎、胰腺炎及过敏反应（如血管神经性水肿）。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【注意事项】

１．用药期间应定期检查血胆固醇和血肌酸激酶。

２．有肝病史者服用时应定期监测肝功能。

３．在治疗过程中如发生血氨基转移酶增高达正常高限的３倍或血肌酸激酶显著增高，或有肌炎、胰腺炎表现时，应停用。

４．如有低血压、严重急性感染、创伤、代谢紊乱等情况，可能出现继发于肌溶解后的肾衰竭。肾功能不全时，使用剂量应减少。

５．宜与饮食共进，以利吸收。

６．对洛伐他汀过敏者禁用。对其他ＨＭＧ－ＣｏＡ还原酶抑制剂过敏者慎用。有活动性肝病或不明原因血氨基转移酶持续升高的患者禁用。

【药物相互作用】

１．与口服抗凝药合用可使凝血酶原时间延长，使出血的危险性增加。

２．与免疫抑制剂（如环孢素）、阿奇霉素、克拉霉素、红霉素、达那唑、伊曲康唑、吉非罗齐、烟酸等合用可增加肌病、横纹肌溶解和发生急性肾衰竭的危险。

３．考来替泊、考来烯胺可使本品的生物利用度降低，故应在服用前者４ｈ后服用本品。

普伐他汀Ｐｒａｖａｓｔａｔｉｎ

其他名称：普拉固，美百乐镇。

【药代动力学】口服后迅速吸收，约５０％与血浆蛋白结合，通过肝、肾两条途径进行清除，肝或肾功能不全患者可通过代偿性改变排泄途径而清除。ｔ１／２为１．５～２ｈ。经首关效应到达肝脏，肝脏是胆固醇合成、ＬＤＬ－Ｃ清除的主要器官，也是本品发挥作用的主要部位，

【作用与用途】本品为ＨＭＧ－ＣｏＡ还原酶的竞争性抑制剂，ＨＭＧ－ＣｏＡ还原酶是胆固醇生物合成初期阶段的限速酶，本品可逆性地抑制ＨＭＧ－ＣｏＡ还原酶，从而抑制胆固醇的合成。从两方面发挥其降脂作用：一是通过可逆性抑制ＨＭＧ－ＣｏＡ还原酶的活性，使细胞内胆固醇的量有一定程度的降低，导致细胞表面ＬＤＬ受体数的增加，从而加强了由受体介导的ＬＤＬ－Ｃ的分解代谢及血液中ＬＤＬ－Ｃ的清除；二是通过抑制ＬＤＬ－Ｃ的前体———ＶＬＤＬ－Ｃ在肝脏中的合成，从而抑制ＬＤＬ－Ｃ的生成。适用于饮食限制不能控制的原发性高胆固醇血症或合并有高三酰甘油血症的患者（Ⅱａ和Ⅱｂ型）。

【用法与用量】口服：成人１０ｍｇ～２０ｍｇ，１次／ｄ，睡前服用。最高剂量为４０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】不良反应轻微、短暂。

１．多为无症状的血清氨基转移酶升高及轻度非特异性胃肠道不适、食欲减退。

２．其他不良反应有头痛、头晕、眩晕、失眠、胸痛、心绞痛、疲劳、皮疹、恶心、呕吐、腹泻、腹痛、便秘、胃肠胀气、胃灼热感、消化不良、局部肌痛、骨骼痛、关节痛、睡眠不良、抑郁、焦虑或紧张、感觉异常、记忆损害、震颤、神经及周围神经疾患。还有排尿困难、尿频、夜尿增多、尿素氮和血清肌酐上升及感冒、鼻炎、咳嗽、呼吸困难、视物模糊、复视。

３．ＨＭＧ－ＣｏＡ还原酶抑制剂可引起贫血、血小板减少和白细胞减少，血清氨基转移酶（ＡＬＴ、ＡＳＴ）、肌酸激酶（ＣＰＫ）水平升高，无症状性嗜酸性粒细胞增多。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ、４０ｍｇ。

【注意事项】

１．在应用本品治疗前应测定肝功能。近期患过肝脏疾病的患者及酗酒者，使用需从最小剂量开始，逐步调整到有效治疗剂量，并密切观察。

２．纯合子家族性高胆固醇血症患者，由于缺乏ＬＤＬ受体，故疗效较差。

３．肾功能不全的患者口服２０ｍｇ／ｄ，ＡＵＣ及ｔ１／２有轻微升高，应严密观察。

４．服本品可能会影响肾上腺激素和类固醇性激素的合成。

５．孕妇及哺乳期的妇女禁用。

６．余同洛伐他汀。

【药物相互作用】

１．与普罗布考合用预防和治疗动脉粥样硬化性疾病。

２．与红霉素、免疫抑制剂（如环孢素）及烟酸、贝特类药物合用，会增加引起肌病的可能性。

３．ＣＹＰ３Ａ４抑制剂如地尔硫卓、米拉地尔、伊曲康唑、酮康唑和红霉素，可抑制本品的生物利用度和排泄。

４．与考来烯胺、考来替泊合用可增强降低总胆固醇和ＬＤＬ－Ｃ的效果，普伐他汀应在服用考来烯胺１ｈ前或４ｈ后服用；或者在服用考来替泊和进餐１ｈ前服用。

５．器官移植患者服用环孢素会增加普伐他汀的血药浓度。

辛伐他汀Ｓｉｍｖａｓｔａｔｉｎ

其他名称：舒降之。

【药代动力学】口服吸收良好，在肝内经广泛首关代谢，本品及代谢产物β－羟酸代谢物的蛋白结合率高达９５％，ｔｍａｘ为１．３～２．４ｈ，ｔ１／２为３ｈ。６０％从粪便排出，１３％从尿排出。治疗２周可见疗效，４～６周达高峰，长期治疗后停药，作用持续４～６周。

【作用与用途】本品口服吸收后的水解产物在体内竞争性地抑制胆固醇合成过程中的限速酶ＨＭＧ－ＣｏＡ还原酶，使胆固醇的合成减少，也使低密度脂蛋白受体合成增加，使血胆固醇和低密度脂蛋白胆固醇水平降低，中度降低三酰甘油水平和增高高密度脂蛋白水平，防治动脉粥样硬化和冠心病。对于纯合子家族性高胆固醇血症者，当饮食控制及非饮食疗法不理想时，辛伐他汀可用于降低升高的总胆固醇、低密度脂蛋白胆固醇和载脂蛋白Ｂ。用于治疗冠心病，延缓动脉粥样硬化的进展，减少脑卒中和短暂性脑缺血、冠状动脉搭桥术及经皮气囊冠状动脉成形术的危险性。

【用法与用量】口服：高胆固醇血症患者一般初始剂量为１０ｍｇ／ｄ，晚间顿服。对于胆固醇水平轻至中度升高的患者，初始剂量为５ｍｇ／ｄ。最大剂量为４０ｍｇ／ｄ，晚间顿服。当低密度脂蛋白胆固醇水平降至１．９４ｍｍｏｌ／Ｌ或总胆固醇水平降至３．６ｍｍｏｌ／Ｌ以下时，应减小辛伐他汀的服用剂量。对纯合子家族性高胆固醇血症患者，给予辛伐他汀４０ｍｇ／ｄ，晚间顿服，或８０ｍｇ／ｄ，分早晨２０ｍｇ、午间２０ｍｇ和晚间４０ｍｇ三次服用。辛伐他汀应与其他降脂疗法联合应用（如低密度脂蛋白提取法）。冠心病患者可以２０ｍｇ／ｄ作为起始剂量，晚间顿服。辛伐他汀单独应用或与胆酸螯合剂合用时均有效。对于已同时服用免疫抑制剂类药物者，辛伐他汀的剂量为１０ｍｇ／ｄ。辛伐他汀由肾脏排泄不明显，故中度肾功能不全患者不必调整剂量；对于严重肾功能不全的患者（肌酐清除率小于３０ｍＬ／ｍｉｎ），使用剂量超过１０ｍｇ／ｄ时应慎用。

【不良反应】

１．大部分不良反应轻微且为一过性。只有少于２％的患者因本品的不良反应中途停药。

２．过敏反应如血管神经性水肿、狼疮样综合征、风湿性多发性肌痛、脉管炎、血小板减少症、嗜酸性粒细胞增多、血沉增高、关节痛、荨麻疹、光敏感、发热、潮红、呼吸困难及不适者禁用。

３．其他参见普伐他汀。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ、４０ｍｇ。胶囊剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品只有中等程度降低三酰甘油的效果，而不适合治疗以三酰甘油升高为主的异常，如Ⅰ、Ⅳ及Ⅴ型高脂血症。

２．对本品过敏者、活动性肝炎或无法解释的持续血清氨基转移酶升高者及正在服用贝地尔者禁忌使用。

３．其他参见普伐他汀。

【药物相互作用】与抗凝药合用时，应多次检查，确定凝血酶原时间没有显著改变。服用香豆类衍生物的患者，已有稳定的凝血酶原时间后或辛伐他汀的剂量有变动，仍应在固定的期间内做凝血酶原时间的监测。其他参见普伐他汀。

氟伐他汀Ｆｌｕｖａｓｔａｔｉｎ

其他名称：来适可。

【药代动力学】空腹服用后，吸收迅速、完全，吸收率达９８％。若餐后服用，吸收减慢。服用２０ｍｇ或４０ｍｇ后，１ｈ后达到血浆峰浓度，分别约为１４０ｎｇ／ｍＬ和３６５ｎｇ／ｍＬ。其绝对生物利用度为２４％。药代动力学为非线性，将剂量从４０ｍｇ加倍至８０ｍｇ后，其ＡＵＣ和Ｃｍａｘ约增加５０％。Ｖｄ为３３０Ｌ。超过９８％的循环药物与血浆蛋白结合，与血药浓度无关。

【作用与用途】本品是全合成的降胆固醇药物，为ＨＭＧ－ＣｏＡ还原酶抑制剂，可将ＨＭＧ－ＣｏＡ转化为３－甲基－３，５－二羟戊酸。作用部位在肝脏，具有抑制内源性胆固醇的合成，降低肝细胞内胆固醇的含量，刺激ＬＤＬ受体的合成，提高ＬＤＬ微粒的摄取，降低血浆总胆固醇浓度的作用。用于饮食治疗未能完全控制的原发性高胆固醇血症和原发性混合型血脂异常。

【用法与用量】口服：４０ｍｇ，１次／ｄ。最大剂量为８０ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】本品不良反应轻微，多为无症状的血清氨基转移酶升高以及轻度非特异性胃肠道不适。其他较常见的不良反应有皮疹、恶心、呕吐、腹泻、腹痛、便秘、胃肠胀气、胃灼热感、消化不良、头痛、头晕。其他参见普伐他汀。

【制剂与规格】胶囊剂：４０ｍｇ。片剂：８０ｍｇ。

【注意事项】

１．１８岁以下患者不推荐使用本品。

２．老年患者未显示耐受性降低或需要调整剂量。

３．已知对本品或其中任何成分过敏者、活动性肝病或持续的不能解释的氨基转移酶升高者、孕妇和哺乳期妇女、严重肾功能不全（肌酐大于２６０μｍｏｌ／Ｌ，肌酐清除率小于３０ｍＬ／ｍｉｎ）的患者禁用。

４．其他参见普伐他汀。

【药物相互作用】晚餐时或晚餐后４ｈ服用，其降血脂作用无明显差异。其他参见普伐他汀。

阿托伐他汀Ａｔｏｒｖａｓｔａｔｉｎ

其他名称：立普妥，阿乐，尤佳。

【药代动力学】本品口服吸收良好，因经肝内广泛首关代谢，绝对生物利用度较低，大约为１２％。在肝脏经ＣＹＰ３Ａ４代谢为多种活性代谢物。平均ｔ１／２约为１４ｈ，但由于其活性代谢物的影响，实际对ＨＭＧ－ＣｏＡ还原酶抑制作用的ｔ１／２为２０～３０ｈ。本品蛋白结合率为９８％，大部分以代谢物的形式经胆汁排出。

【作用与用途】本品为他汀类血脂调节药，属ＨＭＧ－ＣｏＡ还原酶抑制剂。本身无活性，主要作用部位在肝脏。口服吸收后的水解产物在体内竞争性地抑制胆固醇合成过程中的限速酶ＨＭＧ－ＣｏＡ还原酶，使胆固醇的合成减少，也使低密度脂蛋白受体合成增加，使血胆固醇和低密度脂蛋白胆固醇水平降低，中度降低血清三酰甘油水平和增高血高密度脂蛋白水平。对动脉粥样硬化和冠心病的防治产生作用。用于治疗高胆固醇血症和混合型高脂血症，防治冠心病和脑卒中。

【用法与用量】口服：成人常用量为１０～２０ｍｇ，１次／ｄ，晚餐时服用。剂量可按需要调整，但最大剂量不超过８０ｍｇ／ｄ。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【不良反应】

１．最常见的不良反应为胃肠道不适，少见的有阳痿、失眠。

２．有发生肝炎、胰腺炎及过敏反应如血管神经性水肿者。

３．其他参见普伐他汀。

【注意事项】

１．对阿托伐他汀过敏的患者禁用，对其他ＨＭＧ－ＣｏＡ还原酶抑制剂过敏者慎用。

２．其他参见普伐他汀。

【药物相互作用】参见普伐他汀。

瑞舒伐他汀Ｒｏｓｕｖａｓｔａｔｉｎ

其他名称：可定。

【药代动力学】口服５ｈ后血药浓度达到峰值。绝对生物利用度为２０％。被肝脏大量摄取，肝脏是胆固醇合成及ＬＤＬ－Ｃ清除的主要部位。血浆蛋白结合率约为９０％。ｔ１／２约为１９ｈ。本品是细胞色素Ｐ４５０代谢的弱底物，参与代谢的主要同工酶是ＣＹＰ２Ｃ９、ＣＹＰ２Ｃ１９。约９０％剂量以原形随粪便排出，其余部分通过尿液排出。

【作用与用途】本品是一种选择性、竞争性的ＨＭＧ－ＣｏＡ还原酶抑制剂，ＨＭＧ－ＣｏＡ还原酶是ＨＭＧ－ＣｏＡ转变成甲羟戊酸过程中的限速酶，甲羟戊酸是胆固醇的前体。本品能增加细胞表面的肝ＬＤＬ受体数量，增强对ＬＤＬ的摄取和分解代谢，并抑制肝脏ＶＬＤＬ合成，减少ＶＬＤＬ和ＬＤＬ的总数量。能降低总胆固醇、低密度脂蛋白胆固醇、载脂蛋白Ｂ及三酰甘油。适用于饮食控制和运动、减轻体重仍不能控制的原发性高胆固醇血症或混合型血脂异常。

【用法与用量】口服：起始剂量为５ｍｇ，１次／ｄ。应根据患者的胆固醇水平、预期的心血管危险性及发生不良反应的潜在危险性选取剂量。需要强效降低低密度脂蛋白胆固醇的患者可以１０ｍｇ，１次／ｄ作为起始剂量。如需要，治疗４周后可调整剂量至２０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】一般是轻度的、短暂性的。

１．常见头痛、头晕、无力、便秘、恶心、腹痛、瘙痒、皮疹、肌痛、肌病和横纹肌溶解、黄疸、肝脏氨基转移酶升高等。

２．服药过程中可见蛋白尿，随着服药剂量增加而出现，多数患者继续治疗后蛋白尿可自动减少或消失。

３．过敏反应可见荨麻疹、血管神经性水肿。

４．肌酸激酶水平升高与剂量相关，发现升高应终止治疗。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【注意事项】

１．用药前应检查肝肾功能，若肌酸激酶明显升高、肾功能损害、甲状腺功能减退、本人或家族中有遗传性肌病史、既往有其他ＨＭＧ－ＣｏＡ还原酶抑制剂或贝特类药物的肌肉毒性史和滥用酒精史等，应慎用或禁用。

２．在治疗中要了解患者是否有肌肉疼痛、无力或痉挛，若肌肉症状严重，特别是伴有不适和发热时，应及时检测肝功能；若血清氨基转移酶、肌酸激酶升高超过正常值上限３倍，应终止治疗。

３．不良反应有随剂量增加而增加的趋势，特别是剂量大于２０ｍｇ者。

４．孕妇及哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】

１．与环孢素合用，本品血浆浓度增加，但不影响环孢素的血浆浓度。

２．与维生素Ｋ拮抗剂（华法林）同时使用可能导致国际标准化比值（ＩＮＲ值）升高。

３．与吉非贝齐和其他降脂药物同时使用，可使本品血浆浓度增高２倍；与吉非贝齐、非诺贝特、烟酸或ＨＭＧ－ＣｏＡ还原酶抑制剂合用，使肌病发生的危险性增高。

４．与抗酸药合用，本品血浆浓度降低５０％；与红霉素合用，本品血浆浓度降低２０％；与伊曲康唑合用，本品血浆浓度增加２８％。

（五）甾体衍生物

鹅去氧胆酸ＣｈｅｎｏｄｅｏｘｙｃｈｏｌｉｃＡｃｉｄ

【药代动力学】临床用的鹅去氧胆酸（ＣＤＣＡ）是高化学纯的含有不同结晶形态的未结合型胆酸。在肠道很快溶解，无论空腹口服或与食物同服，５００～７５０ｍｇ的常用量几乎完全吸收。少部分与血浆蛋白相结合，外周血中游离型保持低水平。部分经胆道排入肠腔而被重吸收，形成肠肝循环。肝脏能有效地摄取并消除，首关效应为６２％。在肝内ＣＤＣＡ与甘氨酸或牛磺酸结合，分泌于胆汁中，结合型的ＣＤＣＡ可被重吸收，也更易被肝脏消除。在肠道内结合型可以再游离，进到新摄入的胆汁酸池中，未被吸收的药物由粪便排出或转变为熊去氧胆酸（ＵＤＣＡ），但大部分经大肠菌丛进行７α－脱羟基分解后变成石胆酸（Ｌｉｔｈｏｃｈｏｌｉｃａｃｉｄ，ＬＣＡ），ＬＣＡ是口服ＣＤＣＡ后的主要代谢产物，正常人体约有１／５ＬＣＡ经回肠末端和结肠吸收，剩下的形成胆盐由粪便排泄。ＬＣＡ主要在肝和肾脏内硫酸盐化，使对肝脏的毒性降低。ＬＣＡ的硫酸盐在肠内很少被吸收，随粪便排出。

【作用与用途】ＣＤＣＡ主要作用是降低胆汁内胆固醇的饱和度，绝大多数患者服用ＣＤＣＡ后，脂类恢复微胶粒状态，胆固醇处于不饱和状态，从而使结石中的胆固醇溶解、脱落。大剂量的ＣＤＣＡ（每日１０～１５ｍｇ／ｋｇ）可以抑制胆固醇的合成，并增加胆石症患者胆汁的分泌，但其中的胆盐和磷脂分泌量维持不变。剂量较大时，腹泻发生率高，对肝脏有一定毒性。用于胆固醇性胆结石症，对胆色素性结石和混合性结石也有一定疗效。

【用法与用量】口服：一般按体重每日１２～１５ｍｇ／ｋｇ，肥胖者应稍增量，可达每日１８～２０ｍｇ／ｋｇ，分早、晚两次服用，进餐时服用或与牛奶同服。疗程６个月以上。

【不良反应】

１．最常见的不良反应为腹泻（３０％～５０％），表现为下腹痉挛痛，随之出现水样便，与剂量有关，减量后即消失，大多数患者如逐渐增加剂量是可以耐受的。

２．少数患者（３０％）可有短暂可逆的ＡＳＴ升高。

３．部分患者可出现皮肤瘙痒、头晕、恶心、腹胀。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．胆囊无功能时慎用本品。

２．胆固醇结石者在治疗中出现反复胆绞痛发作症状加重或出现明显结石钙化时，则宜终止治疗。

３．本品服用期较长，一般需半年甚至一年以上才能起到溶解胆石的作用。

【药物相互作用】

１．口服避孕药可增加胆汁饱和度，用本品治疗时应尽量采取其他节育措施以免影响疗效。

２．考来烯胺、考来替泊和含铝抗酸药都能与ＣＤＣＡ结合，减少其吸收，不宜同用。

（六）多烯脂肪酸类

亚油酸ＬｉｎｏｌｅｉｃＡｃｉｄ

【作用与用途】亚油酸多为不饱和脂肪酸，能与胆固醇结合成酯，并可能促使其降解为胆酸而排泄，具有降低血胆固醇的作用，亦降低三酰甘油、低密度脂蛋白和极低密度脂蛋白的含量，使高密度脂蛋白含量增加。改变胆固醇的体内分布，减少血管壁中脂质的沉积；并能改变脂蛋白的组成和结构，增加细胞膜及脂蛋白的流动性，改善或保护血管壁的功能。用于动脉粥样硬化的辅助治疗和预防。

【用法与用量】口服：一次１～３粒，３次／ｄ。

【制剂与规格】复方三维亚油酸胶丸Ⅰ：本品为复方制剂，每粒含亚油酸３５０ｍｇ、维生素Ｂ６２ｍｇ、维生素Ｃ２５ｍｇ、维生素Ｅ１．６７ｍｇ、肌醇１０ｍｇ、大豆磷脂２４ｍｇ、甲基橙皮苷１０ｍｇ。

（七）其他调脂药物

依折麦布Ｅｚｅｔｉｍｉｂｅ

其他名称：益适纯（Ｅｚｅｔｒｏｌ）。

【药代动力学】口服后被迅速吸收，并广泛结合成具药理活性的酚化葡萄糖苷酸（依折麦布－葡萄糖苷酸）。依折麦布－葡萄糖苷酸在给药后１～２ｈ内达到平均血浆峰浓度，而依折麦布则在给药后４～１２ｈ出现平均血浆峰浓度。可与食物一起服用。依折麦布及依折麦布－葡萄糖苷酸结合物与血浆蛋白结合率分别为９９．７％及８８％～９２％。清除较为缓慢，提示有明显肠肝循环ｔ１／２约为２２ｈ。主要在小肠和肝脏与葡萄糖苷酸结。合，由胆汁及肾脏排出，轻度肝功能不全患者，服用依折麦布１０ｍｇ后，总依折麦布的ＡＵＣ较正常人增加１．７倍。中度肝功能不全者服用１０ｍｇ／ｄ，在第１日及第１４日总依折麦布的ＡＵＣ较正常人高出４倍。严重肾功能不全者应用１０ｍｇ后，其总依折麦布的ＡＵＣ较正常人增加１．５倍。接受肾移植并接受多种药物包括环孢素者的总依折麦布暴露量较正常人群高出１２倍。

【作用与用途】本品是一种口服、强效的降脂药物，附着于小肠绒毛刷状缘，抑制小肠对胆固醇的吸收，使肝脏胆固醇贮存量降低，增加血液中胆固醇的清除。不增加胆汁分泌、不抑制胆固醇在肝脏中的合成。与他汀类药物合用，降低胆固醇优于两种药物单独应用。可降低总胆固醇、ＬＤＬ－Ｃ、载脂蛋白Ｂ。与他汀类联合应用，可作为纯合子家族性高胆固醇血症降脂治疗的辅助疗法。

【用法与用量】口服：１０ｍｇ，１次／ｄ，可单独服用或与他汀类联合应用，可空腹或与食物同时服用。老年患者不需要调整剂量。用于肝功能、肾功能受损患者不需要调整剂量。与胆酸螯合剂合用应在用胆酸螯合剂之前２ｈ或之后４ｈ以上服用本品。

【不良反应】

１．单独应用本品不良反应有头痛、腹痛、腹泻。

２．与他汀类联合应用的不良反应有头痛、乏力、腹痛、便秘、腹泻、腹胀、恶心、速发型过敏反应、血管神经性水肿、皮疹和荨麻疹、关节痛、肌痛，以及ＣＰＫ、ＡＬＴ、ＡＳＴ升高。还可以发生肝炎、血小板减少症、胰腺炎、呕吐、胆结石、胆囊炎、肌病和横纹肌溶解。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．当本品与他汀类联合应用时，血清氨基转移酶可升高（≥正常值上限３倍），治疗前应进行肝功能测定。

２．未发现本品引起肌病与横纹肌溶解症状。如果患者诊断出或怀疑为肌病时，应立即停用本品及合用的他汀类药物。

３．肝功能不全患者不宜应用本品。

４．使用环孢素期间慎用本品。

５．如本品与华法林及其他香豆素类抗凝药或氟茚二酮合用时，应监测ＩＮＲ。

６．对本品任何成分过敏者、活动性肝病或原因不明的血清氨基转移酶持续升高者禁用。

【药物相互作用】

１．本品无诱导细胞色素Ｐ４５０药物代谢酶的作用。

２．与抗酸药合用可降低本品的吸收速度但并不影响其生物利用度。

３．与考来烯胺同时服用可降低总依折麦布（依折麦布＋依折麦布－葡萄糖苷酸）平均ＡＵＣ约５５％。在考来烯胺基础上加用本品来增强降低ＬＤＬ－Ｃ的作用时，其增强效果可能会因为上述相互作用而降低。

４．肾移植患者其肌酐清除＞５０ｍＬ／ｍｉｎ并在稳定服用环孢素，服用依折麦布１０ｍｇ后，总依折麦布的平均ＡＵＣ值与健康人群相比增加了３．４倍。

５．与非诺贝特或吉非罗齐合用，可分别增加总依折麦布浓度１．５倍和１．７倍，不推荐本品与贝特类药物联用。

６．本品（１０ｍｇ／ｄ）与华法林或氟茚二酮合用，ＩＮＲ增加。

弹性酶Ｅｌａｓｔａｓｅ

其他名称：胰肽酶Ｅ（ＰａｎｃｒｅａｔｏｐｅｐｔｉｄａｓｅＥ）

【药代动力学】成年人空腹口服本品６００ＩＵ，１２ｈ达血浆峰浓度（０．８３ｎｇ／ｍＬ），ｔ１／２为１９．４ｈ。

【作用与用途】本品是从动物胰腺中提取的一种酶，由２４０个氨基酸组成，为一肽链内切酶，能水解弹性蛋白、胶原蛋白和糖蛋白，增强脂蛋白酯酶活性，阻止胆固醇的体内合成并促其转化为胆酸，降低血浆胆固醇、ＬＤＬ、ＶＬＤＬ和三酰甘油，升高ＨＤＬ。阻止脂质向动脉壁沉积，分解陈旧的弹性蛋白并促进新的弹性蛋白合成，阻止主动脉、冠状动脉内粥样斑块的形成，维持血管弹性，增强心肌抗缺血能力，增加冠脉流量。促进肝糖原积累，防止脂肪肝形成。分解乳糜微粒，促进脂质从血中清除。抑制肾小球基底膜肥厚，降低肾脏微量蛋白的排泄。临床用于Ⅱ和Ⅳ型高脂血症、动脉粥样硬化、脂肪肝、糖尿病性肾病变。

【用法与用量】口服：３００～６００ＩＵ，３次／ｄ。

【不良反应】偶见过敏反应，有时可出现轻度胃肠症状，如腹胀、食欲不振等。尚可见肝区疼痛、口干、嘴唇发麻等。一般无须治疗，可自愈。

【制剂与规格】片剂：１００ＩＵ、６００ＩＵ。

【注意事项】本品为肠溶衣片，应整片吞服，以防药物在胃中被破坏。

【药物相互作用】与其他强效降脂药合用，可提高降脂效果。

藻酸双酯钠ＡｌｇｉｎｉｃＳｏｄｉｕｍＤｉｅｓｔｅｒ

【药代动力学】静脉给药３０ｍｉｎ后，药物在各组织的浓度达峰值。主要经尿液排出，３ｈ排出给药量的４０％，１２ｈ排出给药量的７０％，７２ｈ排出给药量的８０％。血浆蛋白结合率为９８．１％。口服给药的药代动力学尚不明确。

【作用与用途】本品是从天然海藻中提取的多糖硫酸酯类药物。具有改善血液流变学的黏弹性的作用。能使凝血酶失活，其抗凝血效力相当于肝素的１／３～１／２，能阻止血小板对胶原蛋白的黏附，抑制由于血管内膜受损、腺苷二磷酸（ＡＤＰ）凝血酶激活，以及释放反应等所致的血小板聚集，因而具有抗血栓，降血黏度，微动、静脉解痉，红细胞及血小板解聚等作用。本品还有明显降低血脂的作用，应用后不仅能使血浆中胆固醇、三酰甘油、低密度脂蛋白、极低密度脂蛋白等迅速下降，同时又升高高密度脂蛋白的水平，能抑制动脉粥样硬化病变的发生和发展。本品对外周血管有明显的扩张作用，能有效改善微循环，抑制动、静脉内血栓的形成。本品还有降血糖和降血压等多种功能。主要用于脑血栓、脑栓塞、脑动脉硬化、高黏滞综合征、脑卒中、高血脂和冠心病等的防治。也可用于弥散性血管内凝血、慢性肾小球肾炎的治疗，并可与免疫抑制剂合用于流行性出血热的治疗。

【用法与用量】

１．口服５０～１００ｍｇ，２～３次／ｄ。

２．静脉滴注０．１ｇ，１次／ｄ。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。注射液：０．１ｇ（２ｍＬ）。藻酸双酯钠氯化钠注射液：２５０ｍＬ，含藻酸双酯钠０．１ｇ与氯化钠２．２５ｇ；藻酸双酯钠氯化钠注射液：１００ｍＬ，含藻酸双酯钠０．１ｇ与氯化钠０．９ｇ。

【不良反应】

１．心悸、心绞痛、低血压及心电图异常、白细胞减少、血小板降低、牙龈及子宫或结合膜下出血、脑出血和上消化道出血并休克、口干、恶心、呕吐、腹泻、腹痛、便秘及食欲减退等，还有麝香草酚浊度或ＡＬＴ增高。

２．可有皮肤发红、瘙痒、皮疹、环形红斑、剥脱性皮炎、肢端静脉扩张、四肢末梢神经性水肿、急性喉头水肿和过敏性休克等。

３．其他不良反应有头痛、头昏、嗜睡、烦躁不安、乏力、发热、关节肌肉疼痛、听力下降及脱发等。

【注意事项】

１．应用本品前，应严格排除出血性疾病，测试有关实验室指标，如血液黏度、血小板聚集度、凝血酶原时间等。

２．低血压、血容量不足、血小板减少症、非高黏滞血症、非血小板聚集亢进、过敏性体质者慎用。

３．有出血性疾病或出血倾向者，严重肝肾功能不全者禁用。

【药物相互作用】藻酸双酯钠属酸性黏多糖类化合物，不宜与其他药物合并使用，以免发生配伍禁忌。

甘糖酯ＭａｎｎｏｓｅＥｓｔｅｒ

其他名称：海通。

【药代动力学】本品口服后易吸收，ｔ１／２为２０．９ｈ。给药后０．５ｈ，在肝、肺、肾、肌肉等组织内出现高峰，以肾上腺内浓度最高。可通过血－脑脊液屏障。给药后７２ｈ，在粪便和尿中分别排出５３．０１％和４２．４１％，总排出量为９５．４％。

【作用与用途】本品有降血胆固醇、三酰甘油，升高高密度脂蛋白作用。用于治疗高脂血症。

【用法与用量】口服：１００ｍｇ，２～３次／ｄ。

【不良反应】个别病例有肝功能改变。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】有出血倾向、出血性疾病或过敏体质者禁用。

二、动脉壁保护药

硫酸软骨素ＡＣｈｏｎｄｒｏｉｔｉｎＳｕｌｆａｔｅＡ

其他名称：ＣＳＡ，康德灵。

【作用与用途】本品是酸性黏多糖的一种，具有降低血脂、抗动脉粥样硬化和抗粥样斑块形成的作用，并有抗凝血及降低机体耗氧量的作用，对心肌细胞有抗炎、修复﹑再生作用。用于动脉粥样硬化、心绞痛、高脂血症等有一定疗效，但见效较缓慢。在较大剂量下，对供血不足的心电图有明显改善，血脂亦有所降低。

【用法与用量】

１．口服０．６ｇ，３次／ｄ。

２．肌内注射４０～８０ｍｇ／次，１～２次／ｄ。疗程均为３个月。

【不良反应】较少，偶有牙龈少量出血、头昏、心悸、乏力，不需特殊处

理。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ。注射液：８０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品对有出血倾向者慎用。

２．本品具有吸湿性，应特别注意干燥处保存。


第十一节 抗血小板聚集及抗血栓与溶栓药

一、抗血小板聚集药

此类药物有阿司匹林、磺吡酮、双嘧达莫、噻氯匹定、依前列醇钠、川芎嗪等，详见第八章第七节“抗血小板聚集药”。

阿司匹林Ａｓｐｉｒｉｎ

其他名称：拜阿司匹灵。

【药代动力学】本品吸收后，大部分在肝内水解为水杨酸，血浆蛋白结合率为６５％～９０％。水杨酸盐结合率为６５％～９０％。可分布于全身各组织，也能渗入关节腔和脑脊液。水杨酸代谢成水杨尿酸及葡糖醛酸结合物，小部分氧化为龙胆酸。游离水杨酸及结合的代谢物从肾脏排泄。在碱性尿中排泄速度加快，还可通过乳汁排泄。

【作用与用途】对血小板聚集有抑制作用。用于：治疗急性心肌梗死；预防心肌梗死复发；脑卒中的二级预防；降低脑卒中的风险；降低稳定性和不稳定性心绞痛患者的发病风险；经皮冠脉腔内成形术、冠状动脉旁路术、颈动脉内膜剥离术、动静脉分流术等大手术后深静脉血栓和肺栓塞的预防，降低心血管危险因素。

【用法和用量】口服：治疗急性心肌梗死时应先将阿司匹林嚼碎后再服用。冠状动脉搭桥术后２４ｈ是服用的最佳时间。建议剂量：不稳定性心绞痛患者７５～３００ｍｇ／ｄ；急性心肌梗死患者１００～１６０ｍｇ／ｄ；预防心肌梗死复发３００ｍｇ／ｄ；动脉血管术后１００ｍｇ／ｄ；预防一过性脑缺血发作１００ｍｇ／ｄ，应长期使用。

【不良反应】

１．常见的不良反应为胃肠道反应，如腹痛和肠道轻微出血，偶尔出现恶心、呕吐和腹泻，胃出血、胃溃疡及哮喘患者出现过敏反应。

２．个别患者出现肝肾功能障碍、低血糖及严重的皮肤病变。

３．小剂量阿司匹林能减少尿酸的排泄，对易感者可引起痛风发作。

４．长期服用导致胃肠出血而引发贫血，出现黑便。

５．出现眩晕和耳鸣时可能为严重的中毒症状。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、４０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．患哮喘、花粉性鼻炎、鼻息肉或慢性呼吸道感染患者，以及对所有类型的镇痛药、抗炎药和抗风湿药过敏者，使用本品时会有哮喘发作的危险。

２．长期大量服用应在医生指导下进行。

３．对其他镇痛药、抗炎药或抗风湿药过敏（或存在其他过敏反应）、同时使用抗凝药物者、支气管哮喘、慢性或复发性胃（或十二指肠）病变、肾损害、严重的肝功能损害者应慎用。孕妇及哺乳期妇女应慎用。

４．儿童和青少年服用可能会发生少见但危及生命的Ｒｅｙｅ综合征。

【药物相互作用】

１．与抗凝药、含可的松或可的松类似物的药物同时使用，或同时饮酒时，可引起胃肠道出血。

２．本品可增加某些降血糖药、氨甲蝶呤、地高辛、巴比妥类、锂剂、某些镇痛药、抗炎药和抗风湿药、某些抗生素、三碘甲腺原氨酸等药物的作用。

３．本品可减弱某些利尿药、降压药、促尿酸排泄的抗风湿药的作用。

氯吡格雷Ｃｌｏｐｉｄｏｇｒｅｌ

其他名称：泰嘉，波立维。

【药代动力学】口服吸收迅速，主要由肝脏代谢。多次口服氯吡格雷７５ｍｇ以后，血药浓度约在１ｈ后达峰值。氧化作用主要由ＣＹＰ２Ｂ６和ＣＹＰ３Ａ４调节，ＣＹＰ１Ａ１、ＣＹＰ１Ａ２和ＣＹＰ２Ｃ１９也有一定的调节作用。它可迅速不可逆地与血小板受体结合而抑制血小板聚集。在５０～１５０ｍｇ范围内，主要代谢物的药代动力学呈线性（血浆浓度与剂量成正比）。口服后，在５ｄ内约５０％由尿液排出，约４６％由粪便排出，主要代谢产物的

ｔ１／２为８ｈ。

【作用与用途】本品是一种血小板聚集抑制剂，选择性抑制腺苷二磷酸（ＡＤＰ）与它的血小板受体的结合及继发的ＡＤＰ介导的糖蛋白ＧＰⅡｂ／Ⅲａ复合物的活化，可抑制血小板聚集。通过不可逆地修饰血小板ＡＤＰ受体起作用。可减少近期发作的脑卒中、心肌梗死和确诊外周动脉疾病的患者死亡率。

【用法与用量】口服：推荐剂量为７５ｍｇ／ｄ。对于老年患者不需调整剂量。非ＳＴ段抬高性急性冠脉综合征（不稳定性心绞痛或非Ｑ波心肌梗死）患者，应以单次负荷量３００ｍｇ开始，然后以７５ｍｇ，１次／ｄ连续服药。由于服用较高剂量的阿司匹林伴随有较高的出血危险性，故推荐阿司匹林的剂量≤１００ｍｇ。最佳疗程为１２个月，用药３个月时的益处最大。

【不良反应】

１．出血紫癜、挫伤、血肿、血尿、鼻出血和眼部结膜出血、颅内出血。多发生在治疗开始的第一个月内。有些患者出血伴有致死性后果，特别是颅内、胃肠道和腹膜后出血，严重皮肤出血，眼结膜、眼内、视网膜出血，鼻出血，呼吸道出血，血尿和手术伤口出血等。胃肠道、针刺部位出血和小量出血，发生率是剂量依赖性的。

２．神经系统可见头痛、头昏、眩晕和感觉异常。

３．消化系统消化不良、腹痛和腹泻、恶心、胃炎、胃肠胀气、便秘、呕吐、胃溃疡和十二指肠溃疡及出血时间延长。

４．血液系统严重的血小板减少、白细胞减少、中性粒细胞减少和嗜酸性粒细胞增多、血栓性血小板减少性紫癜（ＴＴＰ）、贫血和再生障碍性贫血或全血细胞减少症。

５．过敏反应皮疹和瘙痒。

６．精神神经系统意识混乱、幻觉、神经系统异常。

７．其他网状内皮系统异常、味觉紊乱。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ（泰嘉）、７５ｍｇ（波立维）。

【注意事项】

１．因创伤、外科手术或其他原因使出血危险性增加的患者和接受阿司匹林、非甾体抗炎药、肝素、血小板糖蛋白Ⅱｂ／Ⅲａ拮抗剂或溶栓药物治疗者，应慎用。

２．不推荐本品与华法林合用。

３．在需要进行择期手术的患者，则应在术前停用本品７ｄ以上。

４．急性缺血性脑卒中（短于７ｄ）患者不推荐使用本品。

５．肾功能损害患者、有出血倾向的中度肝脏疾病患者应慎用。

６．对本品任一成分过敏者，严重的肝脏损伤、活动性病理性出血者及孕妇禁用。

【药物相互作用】

１．与华法林合用，增加出血强度。

２．有出血倾向并使用血小板糖蛋白Ⅱｂ／Ⅲａ拮抗剂者慎用。

３．阿司匹林不改变本品对由ＡＤＰ诱导的血小板聚集的抑制作用，但本品增强阿司匹林对胶原诱导的血小板聚集的抑制作用，二者之间存在药效学相互作用，使出血危险性增加。

４．氯吡格雷不改变肝素对凝血的作用，合用肝素不影响氯吡格雷对血小板聚集的抑制作用，与肝素之间可能存在药效学相互作用，使出血危险性增加。

５．在近期心肌梗死的患者中，合用氯吡格雷、重组组织型纤溶酶原激活剂（ｒｔ－ＰＡ）和肝素，应谨慎。

６．与萘普生合用使胃肠道隐性出血增加。

７．非甾体抗炎药与本品合用时应谨慎。

８．本品不改变地高辛或茶碱的药代动力学。

９．抗酸药不改变本品的吸收程度。

１０．本品的羧酸代谢物可抑制ＣＹＰ２Ｃ９的活性，这可能导致诸如苯妥英、甲苯磺丁脲、非甾体抗炎药等通过ＣＹＰ２Ｃ９代谢的药物的血浆药物浓度增加，苯妥英、甲苯磺丁脲可与氯吡格雷合用。

１１．与阿司匹林和肝素合用可引起严重出血。

替罗非班Ｔｉｒｏｆｉｂａｎ

其他名称：欣维宁。

【药代动力学】血浆蛋白结合率为６５％。Ｖｓｓ为２２～４２Ｌ。健康人ｔ１／２为１．４～１．８ｈ，冠心病患者ｔ１／２为１．９～２．２ｈ。主要从尿路及胆道排泄。

【作用与用途】本品是一种非肽类血小板受体ＧＰⅡｂ／Ⅲａ高选择性拮抗剂，它能与该受体结合，竞争性阻断纤维蛋白原及血管性血友病因子（ｖＷＦ）与血小板受体的结合，阻止血小板聚集、黏附等活化反应，有效地抑制血小板介导的血栓形成，并延长出血时间。本品注射液与肝素联用，适用于不稳定型心绞痛或非Ｑ波心肌梗死患者，预防心脏缺血事件，也适用于冠脉缺血综合征患者进行冠脉血管成形术或冠脉内斑块切除术，以预防和治疗与冠脉突然闭塞有关的心脏缺血并发症。

【用法与用量】本品仅供静脉使用，需有无菌设备。可与肝素联用，从同一液路输入。不稳定型心绞痛或非Ｑ波心肌梗死者，本品与肝素联用由静脉滴注，起始３０ｍｉｎ滴注速率为０．４μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ），起始滴注量完成后，继续以０．１μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）的速率维持滴注。在血管造影术期间可持续滴注，并在血管成形术或动脉内斑块切除术后持续滴注１２～２４ｈ。当患者激活凝血时间小于１８０ｓ或停用肝素后２～６ｈ应撤去动脉鞘管。血管成形术或动脉内斑块切除术患者开始使用时，应与肝素联用由静脉滴注，起始注射剂量为１０μｇ／ｋｇ，在３ｍｉｎ内注射完毕，而后以０．１５μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）的速率维持滴注。维持量滴注应持续３６ｈ。以后停用肝素。对于严重肾功能不全的患者（肌酐清除率小于３０ｍＬ／ｍｉｎ），剂量应减少５０％。

【不良反应】

１．本品与肝素和阿司匹林联合治疗时，最常见不良事件是出血，包括颅内出血、腹膜后出血、心包积血、肺（肺泡）出血和脊柱硬膜外血肿。

２．其他尚有恶心、发热、头痛、皮疹、荨麻疹，以及血红蛋白、血细胞比容、血小板减少和尿粪隐血发生率增加等。

【制剂与规格】注射液：１００ｍＬ，含盐酸替罗非班５ｍｇ与氯化钠０．９ｇ。

【注意事项】

１．近期（１年内）出血（包括颅内出血、胃肠道出血或有临床意义的泌尿生殖道出血），已知的凝血障碍，血小板异常或有血小板减少病史，血小板计数＜１．５×１０８／Ｌ，１个月内的大的外科手术或严重躯体创伤史，近期硬膜外的手术，病史、症状或检查结果为壁间动脉瘤，严重的未控制的高血压［收缩压大于１８０ｍｍＨｇ和（或）舒张压大于１１０ｍｍＨｇ］，急性心包炎，出血性视网膜病变，慢性血液透析者慎用替罗非班。

２．对替罗非班过敏，有活动性内出血、颅内出血史，颅内肿瘤，动静脉畸形及动脉瘤患者禁用。

３．使用中严密观察出血反应并监测出血时间和血小板计数。

４．哺乳期妇女在用药期间应停止哺乳。

【药物相互作用】本品与肝素和阿司匹林及其他影响凝血的药物（如华法林）合用时应谨慎。

盐酸噻氯匹定ＴｉｃｌｏｐｉｄｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ

其他名称：力抗栓，抵克立得。

【药代动力学】口服后易吸收，在服用后１～２ｈ达到血药峰浓度，ｔ１／２为６ｈ左右。服用后较快速地产生显著的抑制血小板聚集作用。第４～６日达最大作用。血药浓度峰值与其最大效应间有２４～４８ｈ延迟。其药效作用不与血药浓度相关，其作用时间与血小板存活半衰期（７ｄ）相关，故停药之后，抑制血小板聚集作用尚持续数日。活性成分的６０％转化为代谢物随粪便排泄。代谢物可能具有活性作用。

【作用与用途】当腺苷二磷酸与其特异性受体结合后，可活化血小板膜表面的纤维蛋白原受体（糖蛋白Ⅱｂ／Ⅲａ复合物），并使其结合纤维蛋白原进而引起血小板聚集（Ⅰ期聚集）。另外血小板活化后又可释放腺苷二磷酸，导致血小板进一步聚集（Ⅱ期聚集）。本品对ＡＤＰ诱导的血小板聚集（包括Ⅰ期及Ⅱ期聚集）有强力的抑制作用，且作用持久。可降低纤维蛋白原浓度与血液黏滞性。适用于预防脑血管、心血管及周围动脉硬化伴发的血栓栓塞性疾病，包括首发与再发脑卒中、暂时性脑缺血发生与单眼视觉缺失、冠心病及间歇性跛行等。亦可用于体外循环心外科手术以预防血小板丢失，用于慢性肾透析以增加透析器的功能。

【用法与用量】口服：２５０ｍｇ，１～２次／ｄ，就餐时服用以减少轻微的胃肠道反应。

【制剂与规格】片剂：２５０ｍｇ。

【不良反应】

１．偶见轻微胃肠反应，多表现为恶心、呕吐及腹泻，一般为轻度，无须停药，１～２周后可恢复。

２．罕见的反应有恶心、腹泻、皮疹、瘀斑、牙龈出血、白细胞减少、胆汁淤积、轻度氨基转移酶升高、皮肤黏膜出血倾向。

３．最常见的不良反应为粒细胞减少或粒细胞缺乏、血小板减少、胃肠功能紊乱及皮疹，多出现于用药后３个月之内。

４．偶见用药数年后发生粒细胞减少、血小板减少及血栓形成性血小板减少性紫癜（ＴＴＰ）。严重的粒细胞缺乏或ＴＴＰ甚至有生命危险。

【注意事项】

１．为避免外科及口腔科择期手术中出血量增多，术前１０～１４ｄ应停用本品，若术中出现紧急情况可输新鲜血小板以帮助止血，静脉注射甲泼尼松龙２０ｍｇ可使出血时间在２ｈ内恢复正常。

２．严重的肾功能损害患者，由于肾清除率降低，导致血药浓度较高，从而加重肾功能损害。

３．用药期间应定期监测血常规，最初３个月内每两周一次，一旦出现白细胞或血小板下降即应停药。

４．宜于进餐时间服药，因食物可提高其生物利用度并减少胃肠道的不良反应。

５．血友病或其他出血性疾病患者、粒细胞或血小板减少患者、溃疡病及活动性出血患者均不应使用。

６．严重的肝功能损害患者，由于凝血因子合成障碍，增加出血的危险，不宜使用。

７．对本品过敏者、孕妇和哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】

１．与任何血小板聚集抑制剂、溶栓剂及导致低凝血酶原血症或血小板减少的药物合用均可加重出血的危险。若临床确有必要联合用药，应密切观察并进行监测。

２．与茶碱合用时会使茶碱血药浓度升高并有过量的危险。

３．与地高辛合用时可使地高辛血药浓度轻度下降，但不会影响其临床疗效。

４．本品降低环孢素血药浓度，二者合用时应进行环孢素血药浓度监测。

前列腺素Ｅ１ＰｒｏｓｔａｇｌａｎｄｉｎＥ１

【药代动力学】本品在体内的半衰期仅数分钟。经透皮吸收后快速代谢成β、ω氧化代谢物。代谢物大部分由尿液排出，少量经粪便排出。

【作用与用途】本品有抑制血小板聚集及血栓素Ａ２生成、动脉粥样脂质斑块形成的作用。能扩张外周和冠脉血管，降低外周阻力和血压。适用于防治血栓性脉管炎、慢性动脉闭塞症、心肌梗死、心力衰竭、视网膜中央静脉血栓。用于体外循环、保护血小板、动脉造影、血管重建手术等。

【用法与用量】静脉滴注：①用于心肌梗死，１００～２００μｇ／ｄ，重症者可适当增加，但不得超过４００μｇ；②用于血栓性脉管炎、闭塞性动脉硬化，４０～１００μｇ／ｄ；③用于视网膜中央静脉血栓，１００～２００μｇ／ｄ。溶于５００ｍＬ生理盐水、６％右旋糖酐注射液或５％葡萄糖注射液中，静脉滴注（２～３ｈ）。

【不良反应】注射局部有疼痛感觉，有肿胀、发热、发红、瘙痒感觉，应减慢输入速度或暂停给药。

【制剂与规格】粉针剂：１００μｇ。

【注意事项】

１．青光眼、眼压亢进患者慎用。

２．心力衰竭患者使用本品，有加重心功能不全的倾向。

３．既往有胃溃疡并发症的患者，可使胃出血。

４．间质性肺炎患者使用本品，可使病情恶化。

５．用于治疗慢性动脉闭塞症、微小血管循环障碍的患者，停止给药后有再复发的可能性。

６．本品与输液混合后在２ｈ内使用。

７．孕妇禁止使用。

８．小儿先天性心脏病患者用药，推荐滴注速率为５ｎｇ／（ｋｇ·ｈ）。

二、抗血栓药

抗血栓药或称抗凝血药，有肝素、华法林、双香豆素、醋硝香豆素（新抗凝）、苯茚二酮等，详见第八章第五节“抗凝血药”。

低分子量肝素ＬｏｗＭｏｌｅｃｕｌａｒＷｅｉｇｈｔＨｅｐａｒｉｎ

其他名称：速碧林，尤尼舒，赛博利。

【药代动力学】皮下注射后快速、近１００％吸收。在给药后约３ｈ达到血浆浓度峰值。低分子肝素中抗凝血因子Ⅹａ活性的ｔ１／２较普通肝素长，约为３．５ｈ。而抗凝血因子Ⅱａ的活性同抗凝血因子Ⅹａ相比，在血浆中消失得很快。主要通过肾脏以少量代谢物的形式或原形清除。

【作用与用途】本品是一种低分子量的肝素，由具有抗血栓形成和抗凝作用的普通肝素解聚而成。它具有很高的抗凝血因子Ⅹａ（９７ＩＵ／ｍＬ）活性和较低的抗凝血因子Ⅱａ或抗凝血酶活性（３０ＩＵ／ｍＬ）。这二者活性比是３∶２。低分子肝素不延长出血时间。在预防剂量，它不显著改变凝血时间（ＡＰＴＴ）。预防血栓栓塞性疾病，特别是预防普通外科手术或骨科手术的血栓栓塞性疾病；在血液透析中预防血凝块形成。

【用法与用量】个体化剂量，４０００～５０００ＩＵ皮下注射给药。在血液透析中，通过血管内注射给药。

【制剂与规格】注射液：０．４ｍＬ［４１００ＡＸａＩＵ（速碧林）］、１ｍＬ［５０００ＡＸａＩＵ（尤尼舒、赛博利）］。

【不良反应】

１．偶有血小板减少症、血栓形成、出血迹象。

２．在注射部位发生皮肤坏死、血肿。

３．过敏反应。

４．氨基转移酶增高。

【注意事项】

１．注意监测血小板计数。

２．血液透析时，当抗凝血因子Ⅹａ活性低于０．４ＩＵ／ｍＬ或高于１．２ＩＵ／ｍＬ时调整剂量。

３．在有肝肾功能不全、易出血的器质性病变、脉络膜视网膜血管病史、脑部或脊髓术后的患者应慎用。

４．有任何肝素引起的血小板减少症病史、与凝血障碍有关的出血倾向和症状、易出血的器质性损伤、急性细菌性心内膜炎患者禁用。

【药物相互作用】

１．禁与阿司匹林（以解热镇痛剂量使用）、非甾体类抗炎镇痛药、右旋糖酐４０、噻氯匹定合用。

２．慎与糖皮质激素、阿司匹林（以抗血小板剂量使用）合用。

达肝素钠ＤａｌｔｅｐａｒｉｎＳｏｄｉｕｍ

其他名称：法安明。

【药代动力学】皮下注射生物利用度约为９０％。静脉注射的ｔ１／２为２ｈ，皮下注射的ｔ１／２为３～４ｈ，尿毒症患者的ｔ１／２将延长。ｔ１／２与剂量略相关。主要通过肾脏消除。

【作用与用途】本品是一种抗血栓剂，主要通过抗凝血酶（ＡＴ）而增强其对凝血因子Ⅹａ和凝血酶的抑制，发挥其抗血栓形成的作用。增强抑制凝血因子Ⅹａ的能力，高于其延长血浆凝血时间的能力。对血小板功能和血小板黏附性的影响比肝素小，对初级阶段止血只有很小的影响，比肝素的急性毒性低。大剂量注射后可有局部出血。这种反应的发生率及程度均为剂量相关，而且不累加。局部出血反应与抗凝作用中剂量相关的改变有关，用凝血时间和抗－Ⅹａ的活性来测量。达肝素钠与肝素相比，没有更强的骨质稀少作用。未发现对孕期的胚胎毒性和致畸作用，以及对生殖力、围生期或产后的影响。用于：治疗急性深静脉血栓；肾功能不全者进行血液透析和血液过滤期间防止在体外循环系统中发生凝血；治疗不稳定型心绞痛和非Ｑ波型心肌梗死；预防与手术有关的血栓形成。

【用法与用量】

１．治疗急性深静脉血栓可以皮下注射１次／ｄ，也可２次／ｄ。每日１次用法：按体重２００ＩＵ／ｋｇ，皮下注射１次／ｄ，不需要监测抗凝血作用。总量不可超过１８０００ＩＵ／ｄ。每日２次用法：按体重１００ＩＵ／ｋｇ，皮下注射２次／ｄ，该剂量适用于出血危险较高的患者。通常无须监测凝血作用。可用于血液透析和血液过滤期间预防凝血。血液透析和血液过滤不超过４ｈ，剂量为５０００ＩＵ；超过４ｈ，静脉快速注射３０～４０ＩＵ／ｋｇ，继以静脉滴注１０～１５ＩＵ／（ｋｇ·ｈ）。

２．治疗不稳定型心绞痛和非Ｑ波型心肌梗死皮下注射１２０ＩＵ／ｋｇ，２次／ｄ。最大剂量为每１２ｈ给药１００００ＩＵ。至少治疗６ｄ。同时使用低剂量阿司匹林。

３．预防与手术有关的血栓形成术前１～２ｈ皮下注射２５００ＩＵ，术后早晨皮下注射２５００ＩＵ／ｄ直到患者可活动，一般需要５～７ｄ或更长。具有其他危险因素的大手术和矫形手术：术前晚间皮下注射５０００ＩＵ，术后每晚皮下注射５０００ＩＵ。治疗须持续到患者可活动为止，一般需５～７ｄ或更长。另外也可术前１～２ｈ皮下注射２５００ＩＵ，术后８～１２ｈ皮下注射２５００ＩＵ，然后早晨皮下注射５０００ＩＵ／ｄ。

【不良反应】

１．可能引起出血，尤其在大剂量时，常见报道的不良反应为注射部位的皮下血肿和暂时性轻微的且在治疗中可逆的血小板减少症（Ⅰ型）。

２．观察到暂时性轻至中度肝氨基转移酶（ＡＳＴ、ＡＬＴ）增高。

３．罕见皮肤坏死、过敏反应和注射部位以外的出血。

４．很少见过敏样反应和严重的免疫介导型血小板减少症（Ⅱ型）伴动脉和（或）静脉血栓或血栓栓塞。

【制剂与规格】注射液：５０００ＩＵ（０．２ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品慎用于血小板减少症和血小板缺陷、严重肝肾功能不全、未能控制的高血压及高血压性或糖尿病性视网膜病的患者。

２．近期已经手术的患者在使用大剂量达肝素钠时应慎重。

３．使用本品治疗前应做血小板计数检查并定期监测。

４．本品对血浆凝血时间或凝血酶时间只有轻微程度的延长作用。

５．不稳定型心绞痛和非Ｑ波型心肌梗死的患者若发生透壁性心肌梗死，可进行溶栓治疗。

６．对本品或其他低分子肝素和（或）肝素过敏、有明确病史或怀疑患有肝素诱导的免疫介导型血小板减少症者禁用。急性胃及十二指肠溃疡和脑出血、严重的凝血系统疾病、脓毒性心内膜炎、中枢神经系统、眼部及耳部的损伤或施行手术、急性深静脉血栓治疗伴有局部麻醉的患者禁用。

【药物相互作用】同时应用阿司匹林、非甾体抗炎药、维生素Ｋ拮抗剂和葡萄糖可能加强本品的抗凝血作用。不稳定型心绞痛和非Ｑ波型心肌梗死的患者如无特殊禁忌证，一般患者可口服低剂量的阿司匹林。

依诺肝素钠ＥｎｏｘａｐａｒｉｎＳｏｄｉｕｍ

其他名称：低分子肝素钠，克赛（Ｃｌｅｘａｎｅ）。

【药代动力学】皮下注射本品约３～４ｈ后达到血浆平均最大抗Ⅱａ活性。主要在肝脏代谢。抗Ⅹａ活性的ｔ１／２约为单一给药后４ｈ及重复给药后７ｈ。肾脏原形清除约１０％，总的肾脏清除率为用药量的４０％。因肾脏功能随年龄减退，老年患者的清除率也降低。在严重肾功能不全的患者中清除率＜３０ｍＬ／ｍｉｎ。

【作用与用途】在不同适应证所需的剂量下，本品并不延长出血时间。在预防剂量时，本品对激活部分凝血酶时间没有明显改变。不影响血小板聚集也不影响纤维蛋白原与血小板的结合。用于有轻至中度血栓栓塞危险的患者，预防手术中及术后（妇科手术、骨科手术及大手术后）静脉栓塞形成。用于：预防深部静脉血栓形成及肺栓塞；治疗已形成的深静脉血栓；预防血液透析时体外循环中血栓的形成。

【用法与用量】皮下注射：轻至中度血栓发生危险患者，术前６ｈ皮下注射１针（０．２５ｍＬ），一般疗程为７ｄ，可根据患者病情调整。重度血栓发生危险患者，术前１２ｈ皮下注射２针（０．２５ｍＬ×２）；术后２次／ｄ（间隔１２ｈ），一般疗程为１０ｄ或直至血栓危险消失。

【不良反应】有皮肤、黏膜、伤口、胃肠道及泌尿生殖道等出血。

【制剂与规格】注射液：４０００ＡＸａＩＵ／０．４ｍＬ（６０ｍｇ）。

【注意事项】

１．应在使用低分子肝素治疗前进行血小板计数，并在治疗中进行常规计数监测。如果血小板计数显著下降，低于原值的３０％～５０％应停用。

２．有凝血障碍、肝肾功能不全、消化道溃疡史、出血倾向的器官损伤史、近期出血性脑卒中、难以控制的严重高血压、糖尿病性视网膜病变、近期接受神经或眼科手术和蛛网膜下腔麻醉或硬膜外麻醉者慎用。

３．在老年患者，特别是大于８０岁的患者，治疗剂量时可引起出血并发症，注意密切观察。

４．严重肾功能不全患者需调整用药剂量。中度及轻度肝肾功能不全者治疗时应严密监测。

５．在高剂量时，可能增加ＡＰＴＴ及激活全血凝固时间（ＡＣＴ）。

６．大剂量皮下注射本品可导致出血并发症，缓慢静脉注射１ｍｇ鱼精蛋白，可中和１ｍｇ本品产生的抗凝作用。老年患者肾功能减弱，本品的ｔ１／２略延长；肾功能在正常范围之内，预防性用药时，老年患者无须调整剂量或每日用药次数。

７．已知对肝素钠或肝素过敏、过敏性血小板减少症、有出血素质、凝血因子缺乏、严重的肝脏或胰腺疾病、严重的血小板减少症患者禁用。孕妇和哺乳期妇女禁用，不推荐应用于儿童。

【药物相互作用】

１．与下述药物合用可增加出血倾向：解热镇痛剂量的阿司匹林及其衍生物、非甾类抗炎药、噻氯匹定、右旋糖酐４０等。不宜与本品联合使用。

２．口服抗凝药、溶栓剂、抗血小板凝集剂量的阿司匹林、糖皮质激素与本品合用应慎重。

磺达肝癸钠ＦｏｎｄａｐａｒｉｎｕｘＳｏｄｉｕｍ

其他名称：安卓（Ａｒｉｘｔｒａ）。

【药代动力学】皮下给药后能完全、快速吸收，绝对生物利用度为１００％。２ｈ达到血浆峰浓度。在体内不会通过抑制细胞色素Ｐ４５０酶介导的代谢与其他药物发生相互作用。ｔ１／２为１７～２１ｈ。６４％～７７％以原形经肾排泄。老年人的清除能力会减低，大于７５岁的老年人其血浆清除比小于６５岁者低１．２～１．４倍。

肾功能正常（肌酐清除率＞８０ｍＬ／ｍｉｎ）患者的血浆清除率，为轻度肾功能损害（肌酐清除率５０～８０ｍＬ／ｍｉｎ）患者的１．２～１．４倍，约为中度肾功能损害（肌酐清除率３０～５０ｍＬ／ｍｉｎ）患者的２倍，约为重度肾功能损害（肌酐清除率＜３０ｍＬ／ｍｉｎ）患者的５倍。中度和重度肾功能损害的患者，终末半衰期分别为２９ｈ和７２ｈ。血浆清除随体重增加而增加（体重每增加１０ｋｇ，其血浆清除增加９％）。

【作用与用途】本品是人工合成的、活化因子Ⅹ选择性抑制剂。通过选择性结合于抗凝血酶Ⅲ（ＡＴⅢ），增强了（大约３００倍）ＡＴⅢ对因子Ⅹａ原来的中和活性，并抑制了凝血酶的形成和血栓的增大。适用于进行下肢重大骨科手术如髋关节骨折、重大膝关节手术或髋关节置换术等患者，预防静脉血栓栓塞事件的发生。还用于不稳定性心绞痛、非ＳＴ段抬高及ＳＴ段抬高心肌梗死患者的治疗。

【用法与用量】重大骨科手术的患者，每日２．５ｍｇ，一次给予，确认已止血时应在手术结束后６ｈ给予。术后至少用５～９ｄ。髋关节骨折手术的患者，发生静脉血栓栓塞的危险将持续至术后９ｄ以上。应将使用时间再延长２４ｄ。治疗不稳定性心绞痛、非ＳＴ段抬高及ＳＴ段抬高心肌梗死，剂量为２．５ｍｇ，１次／ｄ，皮下注射给药。做出诊断后应尽早开始治疗，持续时间８ｄ。肌酐清除率＜２０ｍＬ／ｍｉｎ的患者禁用，肌酐清除率在２０～５０ｍＬ／ｍｉｎ的患者可以考虑使用１．５ｍｇ／ｄ进行短期预防。注射部位应该在左右前侧和后侧腹壁之间，通过皮下深层交替注射。

【不良反应】

１．常见术后出血、血尿、血肿、鼻出血、血小板减少症、血小板增生症、紫癜、凝血异常。

２．少见恶心、呕吐、腹痛、消化不良、胃炎、便秘、腹泻、肝功能异常、胆红素血症及焦虑、嗜睡、眩晕、头昏、头痛和谵妄、低血压、低钾血症、呼吸困难、咳嗽、胸痛、皮疹、瘙痒、过敏反应。

３．全身及给药局部可见水肿、发热、伤口溢液、疲倦、潮红、腿痛、生殖器水肿、潮热、昏厥。

【制剂与规格】注射液：２．５ｍｇ（０．５ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品仅用于皮下注射，不能肌内注射。

２．不能与其他药物混用。

３．应慎用于那些出血危险性增高的患者，如先天的或获得性的出血性疾病患者（如血小板计数＜５．０×１０１０／Ｌ），活动性溃疡性胃肠疾病患者，近期颅内出血患者，脑、脊髓或眼科术后不久的患者。

４．能增加出血风险的药物不应与本品同时使用。

５．用药期间其他抗血小板药物（阿司匹林、双嘧达莫、磺吡酮、盐酸噻氯匹定、氯吡格雷）及非甾体抗炎药物应慎用。

６．对于重大骨科手术的患者，本品可导致长期或永久瘫痪的硬膜外或脊髓血肿。术后使用了留置硬膜外导管或联合使用其他影响止血的药物者，危险性会更高。

７．老年患者排泄减少及暴露增加。

８．体重＜５０ｋｇ的患者排泄减少，其出血危险性会增加，应慎用。

９．严重肝功能损害的患者，由于凝血因子的缺乏而增加出血的危险，应慎用。

１０．对本品及其中任何成分过敏、具有临床意义的活动性出血、急性感染性心内膜炎者禁用。

１１．除非明确需要，不应用于孕妇及哺乳期妇女。

【药物相互作用】

１．与可增加出血危险性的药物（如地西卢定、纤溶药物、ＧＰⅡｂ／Ⅲａ受体拮抗剂、肝素、类肝素药物或者低分子肝素）联合使用时，出血的风险会增加。

２．本品不影响华法林的活性，不影响在使用阿司匹林或吡罗昔康治疗时的出血时间，也不影响稳态下的地高辛的药代动力学。

３．使用肝素或低分子肝素后续治疗，应在末次注射本品１ｄ后给予。如果需要使用维生素Ｋ拮抗剂进行后续治疗，应继续使用本品治疗直至达到ＩＮＲ目标值。

三、溶栓药

溶栓药或称纤维蛋白溶解药，如尿激酶、链激酶、蝮蛇抗栓酶、重组单链尿激酶、重组组织纤溶酶原激活剂、去纤酶、抗血栓素等，详见第八章第六节“纤维蛋白溶解药”。

降纤酶Ｄｅｆｉｂｒａｓｅ

【药代动力学】静脉注射后在血液中１ｈ后血药浓度达到最高峰，ｔ１／２为３～４ｈ。皮下注射后在体内各脏器及血液中分布，注射后６ｈ后血药浓度达到高峰，１２ｈ开始下降，肾组织中分布最高，各脏器分布：肾＞肺＞肝＞血＞心＞脾。

【作用与用途】本品系蛋白水解酶，抑制血栓形成，能溶解血栓，改善微循环。用于：急性脑梗死、脑血栓、脑栓塞、短暂性脑缺血发作（ＴＩＡ）及脑梗死再复发的预防；心肌梗死、不稳定性心绞痛、心肌梗死再复发、肺栓塞等的预防；治疗四肢血管病、股动脉栓塞、血栓闭塞性脉管炎、雷诺病；血液高黏状态、高凝状态、血栓前状态，突发性耳聋。

【用法与用量】静脉滴注：用注射用水或生理盐水适量使之溶解，加入生理盐水１００～２５０ｍＬ中，静脉滴注１ｈ以上。急性发作期：１０ＩＵ，１次／ｄ，连用３～４ｄ。非急性发作期：首次１０ＩＵ，维持量５～１０ＩＵ，每日或隔日１次，２周为１个疗程。

【不良反应】个别患者用药后可能出现少量瘀斑、鼻血或牙龈出血，或有一过性ＡＳＴ或ＡＳＴ轻度上升，停药后自行消失。

【制剂与规格】注射剂：５ＩＵ、１０ＩＵ。

【注意事项】

１．本品须用足够量的液体稀释并立即使用，注意静脉滴注速度。

２．本品具有降低纤维蛋白原的作用，用药后可能有出血或止血延缓现象。治疗前及给药期间应进行血纤维蛋白原和其他出血及凝血功能的检查，并注意临床症状。治疗期间一旦出现出血和可疑出血时，应终止给药，并采取输血或其他措施。

３．如患者动脉或深部静脉损伤时，该药有可能引起血肿。使用本品后，应避免进行如星状神经节封闭、动脉或深部静脉等的穿刺检查或治疗。对于浅表静脉穿刺部位有止血延缓现象发生时，应采用压迫止血法。

４．有内源性出血倾向、过敏体质、严重肝肾功能不全、出血疾病史者，术后不久者，正在使用具有抗凝作用及抑制血小板功能药物者，正在使用具有抗纤溶作用的制剂者，乳头肌断裂、心室中隔穿孔、心源性休克、多脏器功能衰竭症者，有消化道溃疡病史者，患有脑血栓后遗症者，７０岁以上高龄患者禁用。

【药物相互作用】

１．使用本品应避免与水杨酸类药物（如阿司匹林）合用。

２．抗凝药可加强本品作用，引起意外出血。

３．抗纤溶药可抵消本品作用。

阿替普酶Ａｌｔｅｐｌａｓｅ

其他名称：爱通立。

【药代动力学】在肝脏中能迅速被消除，ｔ１／２约为５ｍｉｎ，也可被血液中纤溶酶原激活剂抑制物－１（ＰＡＩ－１）所灭活。由于不同个体的肝血流量不同，ＰＡＩ－１也不同，所以本品的血浆浓度个体差异较大。

【作用与用途】本品是通过基因重组技术生产的组织型纤溶酶原激活物（ｔ－ＰＡ）。与天然ｔ－ＰＡ的性能相同，即能激活与纤维蛋白结合的纤溶酶原，使其转化为纤溶酶的作用比激活循环血液中纤溶酶原的作用更大。主要用于发病６ｈ以内的心肌梗死患者，消融局部纤维蛋白凝块。

【用法与用量】静脉滴注：在使用前应先用附带的稀释剂临时配制，浓度为１ｍｇ／ｍＬ。也可用等量的生理盐水或５％葡萄糖注射液进一步稀释成０．５ｍｇ／ｍＬ溶液。成人总量为１００ｍｇ，开始第１小时静脉滴注６０ｍｇ（开始１～２ｍｉｎ可先静脉注射６～１０ｍｇ），第２和第４小时再分别静脉滴注２０ｍｇ。如体重＜６５ｋｇ者，总量为１．２５ｍｇ／ｋｇ，按上述方法在３ｈ内滴完。当剂量＞１５０ｍｇ时，颅内出血的危险增加。肝素的使用应推迟到本品治疗后９０～１２０ｍｉｎ。

【不良反应】

１．可有凝血障碍和出血、血细胞比容及血红蛋白降低、注射部位出血。

２．偶见心律失常、体温升高、血压下降、颅内出血、腹膜后出血、便血、血尿等。

【制剂与规格】粉针剂：２０ｍｇ。

【注意事项】

１．大剂量长时间给予，可逆转血循环中的抑制机制，而致全身性纤维蛋白原溶解。用药期间应严密观察病情，一旦发生不良反应或意外，及时抢救处理。

２．７０岁以上老人、出血性疾病患者、近３个月患消化性溃疡者、２周内进行过手术者、口服抗凝药者、主动脉瘤患者、高血压患者、近期内发生过脑卒中的患者等应禁用或慎用。如发生严重出血，建议输入新鲜冻干血浆或新鲜全血，如有必要可使用合成的抗纤维蛋白溶解剂。

【药物相互作用】

１．治疗前、治疗同时或治疗后２４ｈ内使用香豆素类衍生物、口服抗凝药、血小板聚集抑制剂、普通肝素、低分子肝素和其他影响凝血的药物，可增加出血危险。

２．同时使用血管紧张素转化酶抑制药可能增加过敏反应的危险。


第十二节 升压及抗休克药

本节主要介绍肾上腺素受体激动药，如肾上腺素、去甲肾上腺素、异丙肾上腺素、间羟胺、去氧肾上腺素、盐酸甲氧明、美芬丁胺、麻黄碱等，其他抗胆碱药、强心药、血管扩张药等可参见前面有关内容。

肾上腺素Ａｄｒｅｎａｌｉｎｅ

其他名称：副肾素。

【药代动力学】口服后有明显的首关效应，在血中被肾上腺素能神经末梢摄取，另一部分迅速在肠黏膜及肝中被儿茶酚氧位甲基转移酶（ＣＯＭＴ）和单胺氧化酶（ＭＡＯ）灭活，转化为无效代谢物。皮下注射由于局部血管收缩使之吸收缓慢，肌内注射吸收较皮下注射为快。皮下注射约６～１５ｍｉｎ起效，作用维持１～２ｈ，肌内注射作用维持８０ｍｉｎ左右。仅少量原形药物由尿排出。本品可通过胎盘屏障，不易透过血－脑脊液屏障。

【作用与用途】兼有α受体和β受体激动作用。α受体激动引起皮肤、黏膜、内脏血管收缩。β受体激动引起冠状血管扩张，骨骼肌和心肌兴奋，心率增快，支气管平滑肌、胃肠道平滑肌松弛。常用剂量使收缩压上升而舒张压不升或略降，大剂量使收缩压、舒张压均升高。主要适用于因支气管痉挛所致严重呼吸困难，可迅速缓解药物等引起的过敏性休克，亦可用于延长浸润麻醉用药的作用时间，是对各种原因引起的心搏骤停进行心肺复苏的主要抢救用药。

【用法与用量】常用量：皮下注射，０．２５～１ｍｇ／次。极量：皮下注射，１ｍｇ／次。

１．抢救青霉素等引起的过敏性休克可缓解过敏性休克所致的心跳微弱、血压下降、呼吸困难等症状。皮下注射或肌内注射０．５～１ｍｇ／次，也可以生理盐水稀释到１０ｍＬ缓慢静脉注射。如疗效不好，可改用４～８ｍｇ溶于５％葡萄糖注射液５００～１０００ｍＬ静脉滴注。

２．抢救心搏骤停可用于麻醉和手术中的意外、药物中毒或心脏传导阻滞等原因引起的心搏骤停，０．２５～０．５ｍｇ以１０ｍＬ生理盐水稀释后静脉或心内注射，同时进行心脏按压、人工呼吸、纠正酸中毒。对电击引起的心搏骤停，亦可用本品配合电除颤或利多卡因等进行抢救。

３．治疗支气管哮喘效果迅速但不持久。皮下注射０．２５～０．５ｍｇ，３～５ｍｉｎ见效，仅能维持１ｈ。必要时每４ｈ可重复注射一次。

４．与局麻药合用加１∶（２０００００～５０００００）于局麻药（如普鲁卡因）中，在混合药液中，本品浓度为２～５μｇ／ｍＬ，总量不超过０．３ｍｇ，可减少局麻药的吸收而延长其药效，并减少其不良反应和手术部位的出血。

５．制止鼻黏膜和牙龈出血将浸有１∶（１０００～２００００）溶液的纱布填塞出血处。

６．治疗荨麻疹、花粉症、血清反应等皮下注射１∶１０００溶液０．２～０．５ｍＬ，必要时再以上述剂量注射一次。

【不良反应】

１．心悸、头痛、血压升高、震颤、无力、眩晕、呕吐、四肢发凉。

２．有时可有心律失常，严重者可由于心室颤动而致死。

３．用药局部可有水肿、充血、炎症。

【制剂与规格】注射液：１ｍｇ。

【注意事项】

１．高血压、器质性心脏病、冠心病、糖尿病、甲状腺功能亢进、洋地黄中毒、外伤性及出血性休克、心源性哮喘等患者禁用。

２．器质性脑病、青光眼、帕金森病、噻嗪类引起的循环虚脱及低血压、精神神经疾病等患者慎用。

３．用量过大或皮下注射时误入血管后，可引起血压突然上升而导致脑出血。

４．每次局麻使用剂量不可超过３００μｇ，否则可引起心悸、头痛、血压升高等。

５．与其他拟交感药有交叉过敏反应。

６．可透过胎盘。

【药物相互作用】

１．α受体阻断药及各种血管扩张药可对抗本品的升压作用。

２．与全麻药合用，易产生心律失常，直至心室颤动。用于指、趾部局麻时，药液中加用本品可使肢端供血不足而坏死。

３．与洋地黄、三环类抗抑郁药合用，可致心律失常。

４．与麦角制剂合用，可致严重高血压和组织缺血。

５．与利血平、胍乙啶合用，可致高血压和心动过速。

６．与β受体阻断药合用，两者的β受体效应互相抵消，可出现血压异常升高、心动过缓和支气管收缩。

７．与其他拟交感胺类药物合用，心血管作用加剧，易出现不良反应。

８．与硝酸酯类合用，本品的升压作用被抵消，硝酸酯类的抗心绞痛作用减弱。

去甲肾上腺素Ｎｏｒａｄｒｅｎａｌｉｎｅ

【药代动力学】静脉给药后起效迅速，停止滴注后作用时效维持１～２ｍｉｎ。主要在肝内代谢成无活性的代谢产物。经肾排泄，仅微量以原形排泄。

【作用与用途】本品为肾上腺素受体激动药，是强烈的α受体激动药，同时也激动β受体。通过α受体激动，可引起血管极度收缩，使血压升高，冠状动脉血流增加；通过β受体的激动，使心肌收缩加强，心排出量增加。用量０．４μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）时，以β受体激动为主；用较大剂量时，以α受体激动为主。用于治疗急性心肌梗死、体外循环等引起的低血压，对血容量不足所致的休克、低血压或嗜铬细胞瘤切除术后的低血压，本品作为急救时补充血容量的辅助治疗，以使血压回升，暂时维持脑与冠状动脉灌注，直到补充血容量治疗发生作用；也可用于椎管内阻滞时的低血压及心搏骤停复苏后的血压维持。

【用法与用量】静脉滴注：用５％葡萄糖注射液或葡萄糖氯化钠注射液稀释后静脉滴注。①成人常用量：开始以８～１２μｇ／ｍｉｎ速度滴注，调整滴速以达到血压升到理想水平；维持量为２～４μｇ／ｍｉｎ。在必要时可按医嘱超越上述剂量，但需注意保持或补足血容量。②小儿常用量：开始按体重以０．０２～０．１μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）速度滴注，按需要调节滴速。

【不良反应】

１．药液外漏可引起局部组织坏死。

２．本品强烈的血管收缩可以使重要脏器器官血流减少，肾血流锐减后尿量减少，组织供血不足导致缺氧和酸中毒；持久或大量使用时，可使回心血流量减少，外周血管阻力升高，心排血量减少。

３．应重视的反应包括静脉滴注时沿静脉径路皮肤发白，注射局部皮肤破溃，皮肤发绀、发红，严重眩晕，后果严重。

４．个别患者因过敏而有皮疹、面部水肿。

５．在缺氧、电解质平衡失调、器质性心脏病患者中或逾量时，可出现心律失常，血压升高后可出现反射性心率减慢。

６．焦虑不安、眩晕、头痛、皮肤苍白、心悸、失眠等如持续出现应注意。

７．过量时可出现严重头痛及高血压、心率缓慢、呕吐、抽搐。

【制剂与规格】注射液：２ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．缺氧、高血压、动脉硬化、甲状腺功能亢进症、糖尿病、闭塞性血管炎、血栓病患者慎用，用药过程中必须监测动脉压、中心静脉压、尿量、心电图。

２．禁止与含卤素的麻醉药和其他儿茶酚胺类药合并使用，可卡因中毒及心动过速患者禁用。

【药物相互作用】

１．与全麻药如氯仿、环丙烷、氟烷等同用，可使心肌对拟交感胺类药反应更敏感，容易发生室性心律失常，必须同用时应减量给药。

２．与β受体阻断药同用，各自的疗效均降低。β受体阻断后，α受体作用突出，可发生高血压、心动过缓。

３．与降压药同用可抵消或减弱降压药的作用。

４．与甲基多巴同用还使本品升压作用增强。

５．与洋地黄类同用，易致心律失常。

６．与其他拟交感胺类同用，心血管作用增强。

７．与麦角制剂如麦角胺、麦角新碱或催产素同用，促使血管收缩作用加强，引起严重高血压、心动过缓。

８．与三环类抗抑郁药合用，由于抑制组织吸收本品或增强肾上腺素受体的敏感性，可加强本品的心血管作用，引起心律失常、心动过速、高血压或高热，如必须合用，则开始本品用量需小，并监测对心血管作用。

９．与甲状腺激素同用使二者作用均加强。

１０．与妥拉唑林同用可引起血压下降，继以血压过度反跳上升，故妥拉唑林逾量时不宜用本品。

异丙肾上腺素Ｉｓｏｐｒｅｎａｌｉｎｅ

【药代动力学】静脉注射后，作用维持不到１ｈ。ｔ１／２根据注射的快慢为１ｍｉｎ至数分钟。静脉注射后４０％～５０％以原形排出。

【作用与用途】本品为β受体激动剂，对β１和β２受体均有强大的激动作用，对α受体几无作用。主要作用：①作用于心脏β１受体，使心收缩力增强、心率加快、传导加速、心排血量和心肌耗氧量增加。②作用于血管平滑肌β２受体，使骨骼肌血管明显舒张，肾、肠系膜血管及冠脉亦不同程度舒张，血管总外周阻力降低。其心血管作用导致收缩压升高、舒张压降低、脉压变大。③作用于支气管平滑肌β２受体，使支气管平滑肌松弛。④促进糖原和脂肪分解，增加组织耗氧量。用于治疗心源性或感染性休克、完全性房室传导阻滞、心搏骤停。

【用法与用量】

１．救治心搏骤停心腔内注射０．５～１ｍｇ。

２．治疗Ⅲ度房室传导阻滞心率＜４０次／ｍｉｎ时，可以本品０．５～１ｍｇ加在５％葡萄糖注射液２００～３００ｍＬ内缓慢静脉滴注。

【不良反应】

１．常见的不良反应有口咽发干、心悸不安。

２．少见的不良反应有头晕、目眩、面潮红、恶心、心率增速、震颤、多汗、乏力等。

【制剂与规格】注射液：１ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．心律失常伴心动过速、冠状动脉供血不足、糖尿病、高血压、甲状腺功能亢进、洋地黄中毒所致的心动过速患者慎用。

２．对其他肾上腺素受体激动药过敏者对本品也常过敏。

３．心绞痛、心肌梗死、甲状腺功能亢进及嗜铬细胞瘤患者禁用。

【药物相互作用】

１．与其他拟肾上腺素药物合用可增效，但不良反应也增多。

２．合用普萘洛尔时本品的作用受到拮抗。

间羟胺Ｍｅｔａｒａｍｉｎｏｌ

其他名称：阿拉明。

【药代动力学】本品肌内注射１０ｍｉｎ或皮下注射５～２０ｍｉｎ后血压升高，持续约１ｈ；静脉注射１～２ｍｉｎ起效，持续约２０ｍｉｎ。不被单胺氧化酶破坏，作用较久。主要在肝内代谢，代谢物多经胆汁和尿排出。

【作用与用途】主要作用于α受体，直接兴奋α受体，较去甲肾上腺素作用为弱但较持久，对心血管的作用与去甲肾上腺素相似。能收缩血管，持续地升高收缩压和舒张压，也可增强心肌收缩力，能使休克患者的心排血量增加。对心率的兴奋不显著，很少引起心律失常。由于其升压作用可靠，维持时间较长，较少引起心悸或尿量减少等反应。连续给药时，不能突然停药，以免发生低血压反跳。适用于各种休克及手术时低血压。在一般用量下不致心律失常，因此也可用于心肌梗死性休克。

【用法与用量】

１．成人①肌内或皮下注射：２～１０ｍｇ／次，由于最大效应不是立即显现，在重复用药前对初始量效应至少应观察１０ｍｉｎ。②静脉注射：初始剂量为０．５～５ｍｇ，继而静脉滴注，用于重症休克。③静脉滴注：将间羟胺１５～１００ｍｇ加入５％葡萄糖注射液或生理盐水５００ｍＬ中滴注，调节滴速以维持合适的血压。成人极量为１００ｍｇ／次（０．３～０．４ｍｇ／ｍｉｎ）。

２．小儿①肌内或皮下注射：按０．１ｍｇ／ｋｇ，用于严重休克；②静脉滴注：０．４ｍｇ／ｋｇ或按体表面积１２ｍｇ／ｍ２，用生理盐水稀释至每２５ｍＬ中含间羟胺１ｍｇ的溶液，滴速以维持合适的血压水平为度。配制后应于２４ｈ内用完，滴注液中不得加入其他难溶于酸性溶液、有配伍禁忌的药物。

【不良反应】

１．心律失常的发生率随用量及患者的敏感性而异。

２．升压反应过快过猛可致急性肺水肿、心律失常、心搏骤停。

３．过量的表现为抽搐、严重高血压、严重心律失常，应立即停药观察，血压过高者可用５～１０ｍｇ酚妥拉明静脉注射，必要时可重复。

４．静脉滴注时药液外溢，可引起局部血管严重收缩，导致组织坏死糜烂或红肿硬结形成脓肿。

５．长期使用骤然停药时可能发生低血压。

【制剂与规格】注射液：１０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．甲状腺功能亢进、高血压、冠心病、充血性心力衰竭、糖尿病患者和有疟疾病史者慎用。

２．血容量不足者应先纠正后再用本品。

３．本品有蓄积作用，如用药后血压上升不明显，须观察１０ｍｉｎ以上再决定是否增加剂量，以免使血压上升过高。

４．给药时应选用较粗大静脉注射，并避免药液外溢。

５．短期内连续应用，出现快速耐受性，作用会逐渐减弱。

【药物相互作用】

１．与环丙烷、氟烷或其他卤化羟类麻醉药合用，易致心律失常。

２．与单胺氧化酶抑制药并用，可使升压作用增强，引起严重高血压。

３．与洋地黄或其他拟肾上腺素药并用，可致异位心律。

４．不宜与碱性药物共同滴注，因可引起本品分解。

去氧肾上腺素Ｐｈｅｎｙｌｅｐｈｒｉｎｅ

其他名称：苯福林，苯肾上腺素，维力昂，新福林。

【药代动力学】在胃肠道和肝脏内被单胺氧化酶降解，不宜口服。皮下注射１０～１５ｍｉｎ起效，持续５０～６０ｍｉｎ；肌内注射一般也是１０～１５ｍｉｎ起效，持续３０～１２０ｍｉｎ；静脉注射立即起效，持续１５～２０ｍｉｎ。

【作用与用途】本品为α受体激动药，是直接作用于α受体的拟交感胺类药物，也可以间接通过促进去甲肾上腺素自贮存部位释放而生效。作用于α受体，引起血管收缩、外周阻力增加，使收缩压及舒张压均升高。随血压升高可激发迷走神经反射，使心率减慢。收缩血管的作用比肾上腺素或麻黄碱为长，在治疗剂量时很少引起中枢神经系统兴奋作用；使肾、内脏、皮肤及肢体血流减少，但冠状动脉血流增加。作为血管收缩剂，加入局麻药液可减慢后者的吸收，而局限局麻的范围并延长其时效。用于治疗休克及麻醉时维持血压，也用于治疗室上性心动过速。

【用法与用量】成人常用量：①血管收缩：局麻药液中每２０ｍＬ中可加本品１ｍｇ，浓度达到１∶２００００；蛛网膜下腔阻滞时，每２～３ｍＬ加本品２～３ｍｇ浓度达到１∶１０００。②升高血压：轻度或中度低血压，肌内注射２～５ｍｇ，再次给药间隔不短于１０～１５ｍｉｎ；静脉注射０．２ｍｇ／次，按需每隔１０～１５ｍｉｎ给药一次。③阵发性室上性心动过速：静脉注射初始剂量为０．５ｍｇ／次，２０～３０ｓ内注入，以后用量递增，加药量不超过０．１～０．２ｍｇ／次，以１ｍｇ／次为限。④严重低血压和休克：可静脉给药，５％葡萄糖注射液或生理盐水每５００ｍＬ中加本品１０ｍｇ（１∶５００００），开始时滴速为１００～１８０滴／ｍｉｎ，血压稳定后递减至４０～６０滴／ｍｉｎ，必要时浓度可加倍，滴速则根据血压而调节。⑤预防蛛网膜下腔阻滞期间出现低血压：可在阻滞前３～４ｍｉｎ肌内注射本品２～３ｍｇ。

【不良反应】

１．胸部不适或疼痛、眩晕、易激怒、震颤、呼吸困难、虚弱等。

２．持续头痛及异常心率缓慢、呕吐、头胀或手足发麻有刺痛感，提示血压过高，应立即调整用药量；反射性心动过缓可用阿托品纠正，其他逾量表现可用α受体阻断药如酚妥拉明治疗。

３．静脉注射给药治疗阵发性心动过速时，常出现心率加快或不规则，提示过量。

【制剂与规格】注射液：１０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．有交叉过敏反应，对其他拟交感胺类如苯丙胺、麻黄碱、肾上腺素、异丙肾上腺素、去甲肾上腺素、间羟异丙肾上腺素过敏者，可能对本品也过敏。

２．严重动脉粥样硬化、心动过缓、高血压、甲状腺功能亢进、糖尿病、心肌病、心脏传导阻滞、室性心动过速、周围或肠系膜动脉血栓形成等患者慎用。

３．治疗期间除应经常测量血压外，须根据不同情况做其他必要的检查和监测。

４．防止药液漏出血管，出现缺血性坏死。高血压、冠状动脉硬化、甲状腺功能亢进、糖尿病、心肌梗死者禁用，近两周内用过单胺氧化酶抑制药者禁用。

【药物相互作用】

１．先用α受体阻断药如酚妥拉明、酚苄明、妥拉唑林、吩噻嗪类等药后再给本品时，可减弱升压作用。

２．与全麻药（尤其是环丙烷或卤代碳氢化合物）同用，易引起室性心律失常；将本品加入局麻药液中用于指趾末端，可使末梢血管极度收缩，引起组织坏死、溃疡。

３．与降压药同用，可使降压作用减弱。

４．与胍乙啶同用，可降低胍乙啶的作用，并使本品的升压作用增强。

５．与催产药同用，可引起严重的高血压。

６．与单胺氧化酶抑制药同用，可使本品的升压作用增强，在使用单胺氧化酶抑制药后１４ｄ内禁用本品。

７．与拟交感神经药同用，可使这类药潜在的不良反应容易显现。

８．与甲状腺激素同用，二者的作用均增强。

９．与三环类抗抑郁药同用，本品的升压作用增强。

１０．与硝酸盐类同用，本品的升压作用与硝酸盐类的抗心绞痛作用均减弱。

甲氧明Ｍｅｔｈｏｘａｍｉｎｅ

其他名称：美速克心命，甲氧胺。

【药代动力学】吸收及作用迅速，静脉注射后很快起效，作用维持１ｈ。肌内注射后经１５～２０ｍｉｎ生效，持续约１．５ｈ。

【作用与用途】人工合成的拟肾上腺素药，主要激动α受体，对β受体无影响，对心肌无直接作用，收缩周围血管使收缩压及舒张压均升高，抑制窦房结及房室传导，延长心室肌的不应期，使心率反射性地变慢。用于：在全身麻醉时发生的各种低血压，临床主要用于外科手术，以维持和恢复血压，尤其适用于脊椎麻醉所造成的血压降低和周围循环功能不全时低压状态的急救；外伤大出血及外科手术所引起的低血压、心肌梗死所致休克、室上性心动过速的转复及脊椎麻醉前低血压症的预防；术后的循环衰竭和因周围循环衰竭所引起的低血压休克；阵发性室上性心动过速。

【用法与用量】常用量：肌内注射，１０～２０ｍｇ／次；静脉注射，５～１０ｍｇ／次；静脉滴注，２０～６０ｍｇ／次，加入５％葡萄糖注射液２５０～５００ｍＬ中，稀释后缓慢滴注，速度以不超过１ｍＬ／ｍｉｎ为宜，可根据病情调整滴速及用量。极量：肌内注射，２０ｍｇ／次，６０ｍｇ／ｄ；静脉注射，１０ｍｇ／次。

【不良反应】头痛、恶心、呕吐、肾血管痉挛，大剂量可使血压过高，应特别注意。

【制剂与规格】注射液：１０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．动脉硬化、器质性心脏病、甲状腺功能亢进患者禁用。

２．大剂量或应用较久，可引起肾脏血管痉挛及急性肾衰竭。

３．已用单胺氧化酶抑制药者忌用。

美芬丁胺Ｍｅｐｈｅｎｔｅｒｍｉｎｅ

其他名称：恢压敏，硫酸甲苯丁胺。

【药代动力学】本品肌内注射后１０ｍｉｎ生效，作用维持２～４ｈ。静脉注射可维持作用３０～４０ｍｉｎ。

【作用与用途】本品为α、β受体激动剂，但主要作用于心脏β受体，增强心肌收缩力，增加心率，并使静脉血管收缩，静脉回流增加，从而增加心排血量，升高血压；对外周血管影响较小，不减少肾、脑、冠脉的血流量；其升压作用较去甲肾上腺素弱而持久，不易引起心律失常、血压突然过高和组织坏死等。用于心源性休克、严重内科疾病引起的低血压、麻醉后的低血压和消除鼻黏膜充血等。

【用法与用量】

１．肌内注射或静脉注射１５～２０ｍｇ／次，每隔３０～６０ｍｉｎ可重复注射。

２．静脉滴注１５～３０ｍｇ加入５％～１０％葡萄糖注射液１００ｍＬ中，以３０～５０滴／ｍｉｎ的速度滴入，视血压情况调整滴速及用量。

【不良反应】可产生精神兴奋，过量时可抑制心脏，诱发心力衰竭。

【制剂与规格】注射液：１０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．重复应用可产生耐药性。

２．高血压、甲状腺功能亢进症患者及失血性休克者慎用。

３．两周内用过单胺氧化酶抑制药者禁用。

盐酸麻黄碱ＥｐｈｅｄｒｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ

【药代动力学】肌内或皮下注射很快被吸收，可通过血－脑脊液屏障进入脑脊液。肌内注射１０～２０ｍｉｎ起效。当尿ｐＨ＝５时，ｔ１／２约为３ｈ；尿ｐＨ＝６．３时，ｔ１／２约为６ｈ。吸收后仅有少量经脱氨氧化，大部分以原形自尿排出。

【作用与用途】本品可直接激动肾上腺素受体，也可通过促使肾上腺素能神经末梢释放去甲肾上腺素而间接激动肾上腺素受体，对α和β受体均有激动作用。可舒张支气管并收缩局部血管，其作用时间较长；加强心肌收缩力，增加心排血量，使静脉回心血量充分；有较肾上腺素更强的兴奋中枢神经作用。用于蛛网膜下腔麻醉或硬膜外麻醉引起的低血压及慢性低血压。

【用法与用量】皮下或肌内注射：常用量为１５～３０ｍｇ（０．５～１支）／次，３次／ｄ。极量为６０ｍｇ（２支）／次，１５０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．对前列腺肥大者可引起排尿困难。

２．大剂量或长期使用可引起精神兴奋、震颤、焦虑、失眠、心绞痛、心悸、心动过速等。

【制剂与规格】注射液：３０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．有交叉过敏反应，对其他拟交感胺类药，如肾上腺素、异丙肾上腺素等过敏者对本品也过敏。

２．如有头痛、焦虑不安、心动过速、眩晕、多汗等症状，应注意停药或调整剂量。

３．短期内反复用药，作用可逐渐减弱（快速耐受现象），停药数小时后可以恢复。每日用药如不超过３次，则耐受现象不明显。

４．甲状腺功能亢进、高血压、动脉硬化、心绞痛等患者禁用。

【药物相互作用】

１．与肾上腺皮质激素合用，可增加它们的代谢清除率，须调整皮质激素的剂量。

２．尿碱化剂，如抗酸药、钙或镁的碳酸盐、枸橼酸盐、碳酸氢钠等，影响本品在尿中的排泄，延长本品的ｔ１／２及作用时间，可致麻黄碱中毒。

３．与α受体阻断药如酚妥拉明、哌唑嗪、妥拉唑林及酚噻嗪类药合用时，可对抗本品的升压作用。

４．与全麻药如氯仿、氟烷、异氟烷等同用，可使心肌对拟交感胺类药物反应更敏感，有发生室性心律失常危险，必须同用时，本品用量应减小。

５．与三环类抗抑郁药如马普替林同用时，降低本品的升压作用。

６．与洋地黄苷类合用，可致心律失常。

７．与麦角新碱、麦角胺或催产素同用，可加剧血管收缩，导致严重高血压或外围组织缺血。

８．与多沙普仑同用，两者的升压作用均可增强。

（魏经汉杨建峰魏毅东）


第六章 呼吸系统药物

第一节 祛痰止咳药

祛痰药可稀释痰液，使之易咳出，从而减轻气道阻塞，改善通气，并可使抗感染药物充分发挥作用，加强抗感染效果。

氯化铵ＡｍｍｏｎｉｕｍＣｈｌｏｒｉｄｅ

其他名称：电盐。

【药代动力学】口服后可完全被吸收，在体内几乎全部转化降解，仅极少量随粪便排出。

【作用与用途】刺激胃黏膜迷走神经末梢，引起轻度恶心，反射性地促使支气管内腺体分泌增加，使痰液变稀薄，易于咳出。此外，本品尚有轻度利尿作用。适用于呼吸道急性感染且痰黏稠不易咳出者。

【用法与用量】口服：每次０．３～０．６ｇ，３次／ｄ。

【不良反应】恶心、呕吐、食欲减退、上腹部不适。

【制剂与规格】片剂：０．３ｇ。

【注意事项】

１．宜饭后服用，以减轻胃肠道反应。

２．肝功能损害者慎用。

【药物相互作用】本品与磺胺嘧啶、呋喃妥因等呈配伍禁忌。

氯化铵合剂ＭｉｘｔｕｒｅｏｆＡｍｍｏｎｉｕｍＣｈｌｏｒｉｄｅ

本品为氯化铵与甘草流浸膏的复合制剂，每１００ｍＬ中含氯化铵１０ｇ及甘草流浸膏５ｍＬ。作用、用途及不良反应等均与氯化铵相同。

愈创甘油醚ＧｕａｉａｃｏｌＧｌｙｃｅｒｏｌＥｔｈｅｒ

【药代动力学】口服后自胃肠道吸收，代谢后形成葡萄糖醛酸从尿中排出，其余从肠道排出，其生物利用度为８１．８％。

【作用与用途】本品能轻度刺激胃黏膜，反射性地使支气管腺体分泌增加，从而使痰液稀释易于咳出。适用于支气管、肺部感染且痰黏稠不易咳出者。

【用法与用量】口服：片剂，每次０．２ｇ，４次／ｄ；糖浆，每次１０～２０ｍＬ，３次／ｄ。

【不良反应】主要为胃肠道反应，包括恶心、呕吐、上腹部不适、食欲不振。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ、０．２ｇ。糖浆剂：１％、２％。

【注意事项】咯血及肾炎患者禁用。

呱西替沙Ｇｕａｃｅｔｉｓａｌ

其他名称：呱西替柳。

【药代动力学】本品为愈创木酚与阿司匹林的结合物，口服吸收良好并迅速进入血液循环，经酯酶作用形成水杨酸愈创木酚酯，然后在肝脏分解成水杨酸和愈创木酚。两者经肾脏排泄，部分愈创木酚可经呼吸道排泄而发挥祛痰作用。

【作用与用途】本品能延缓激肽的致支气管痉挛作用，抑制前列腺素的合成，稳定溶酶体膜，防止溶酶体酶外溢，因此具有抗炎作用。此外，本品还具有化痰作用。用于上呼吸道感染、感冒咳嗽、急慢性支气管炎等的对症治疗。

【用法与用量】口服：每次０．５ｇ，３次／ｄ。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、食欲减退、上腹部不适。

２．凝血机制障碍。

【制剂与规格】胶囊剂：０．２５ｇ、０．５ｇ。

【注意事项】

１．胃、十二指肠溃疡及有出血倾向者慎用。

２．正在使用抗凝血治疗者慎用。

３．对水杨酸类药物过敏者禁用。

溴己新

其他名称：必嗽平（Ｂｉｓｏｌｖｏｎ），溴苄环己胺（Ｂｒｏｍｈｅｘｉｎｅ）。

【药代动力学】口服易吸收，１ｈ后血药浓度达高峰。大多数以代谢物形式从尿中排出，少量经粪便排出。

【作用与用途】本品可作用于气管、支气管腺体的黏液细胞，使其释放溶酶体，裂解痰中的黏多糖纤维，使痰稀释而易于咳出。本品还可增强呼吸道纤毛运载功能，并能刺激胃黏膜，反射性地引起支气管腺体分泌增加，从而促使痰液顺利咳出。适用于呼吸道急慢性感染所致痰液黏稠不易咳出的患者。

【用法与用量】

１．口服每次８～１６ｍｇ，３次／ｄ。

２．肌内注射每次４～８ｍｇ，２次／ｄ。

３．静脉滴注一日４～８ｍｇ，加入５％葡萄糖氯化钠注射液５００ｍＬ中滴注。

４．气雾吸入一次２ｍＬ，２～３次／ｄ。

【不良反应】偶有上腹部不适、恶心。

【制剂与规格】片剂：８ｍｇ。注射液：４ｍｇ（２ｍＬ）。气雾剂：０．２％。

【注意事项】消化性溃疡患者慎用。

【药物相互作用】本品能增加四环素类抗生素在支气管中的分布浓度，故二者并用时能增强此类抗生素的疗效。

溴凡克新Ｂｒｏｖａｎｅｘｉｎｅ

其他名称：溴环己酰胺。

【作用与用途】本品为溴己新的活性代谢产物，可裂解痰中的黏多糖，使痰变稀薄而易于咳出。适用于急慢性呼吸道感染所致的痰液黏稠不易咳出的患者。

【用法与用量】口服：每次１５～３０ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】轻微的胃肠道不适，如恶心、呕吐。

【制剂与规格】片剂：１５ｍｇ、３０ｍｇ。

【注意事项】胃溃疡患者及哺乳期妇女慎用。

乙酰半胱氨酸Ａｃｅｔｙｌｃｙｓｔｅｉｎｅ

其他名称：痰易净，Ｍｕｃｏｍｙｓｔ。

【药代动力学】口服后迅速被吸收，血药浓度达峰值约需３０ｍｉｎ，分布快速、广泛，在肠壁及肝中被迅速代谢，大约７０％的药物以硫酸盐的形式排泄。

【作用与用途】可降低痰液的黏稠度，使痰易于咳出，还对脓痰中的Ｄ．Ａ纤维有裂解作用。适用于急慢性支气管炎、肺感染痰液黏稠不易咳出者。

【用法与用量】

１．口服成人每次０．２ｇ，２～３次／ｄ。

２．气雾吸入以１０％乙酰半胱氨酸溶液喷雾吸入，每次１～３ｍＬ，３次／ｄ。

３．气管滴入５％乙酰半胱氨酸溶液经气管切开或气管插管滴入气管内，每次１～２ｍＬ，４次／ｄ。

４．气管注入经环甲膜穿刺将５％乙酰半胱氨酸溶液２ｍＬ注入气管内。

【不良反应】恶心、呕吐、上腹部不适等胃肠道反应，以及呛咳、支气管痉挛等。

【制剂与规格】胶囊剂：２００ｍｇ。喷雾剂：０．５ｇ、１ｇ。

【注意事项】

１．直接将本品滴入气管可产生大量痰液，为防止呼吸困难或窒息，需立即用吸引器吸痰。

２．支气管哮喘患者禁用。

３．药液应现用现配。

【药物相互作用】

１．本品可降低青霉素、头孢菌素、四环素等的药效，不宜混合或并用，必要时可间隔４ｈ交替使用。

２．本品与碘化油、糜蛋白酶、胰蛋白酶有配伍禁忌。

美司钠Ｍｅｓｎａ

其他名称：巯乙磺酸钠。

【药代动力学】口服生物利用度为４５％～７９％。ｔｍａｘ为２～３ｈ。不能渗透到组织内。蛋白结合率为６９％～７５％。在血液中快速氧化为美司钠二

硫化物，然后经肾小球滤过进入肾小管后，又还原为美司钠。ｔ１／２为

２４ｍｉｎ，美司钠二硫化物为７２ｍｉｎ。以药物原形（１８％～２６％）和代谢产物形式经尿液排出。

【作用与用途】降低痰液的黏稠度，使痰易于咳出。适用于急慢性呼吸道感染且痰黏稠不易咳出者。

【用法与用量】本品２０％溶液１～２ｍＬ雾化吸入或经气管滴入。

【不良反应】主要为气道局部刺激作用，如咳嗽、闷气等。

【制剂与规格】气雾剂：０．２ｇ（１ｍＬ）。溶液：１０％（水溶液）。

【注意事项】有局部刺激作用，可致咳嗽、支气管痉挛等不良反应。

【药物相互作用】不宜与红霉素、四环素、氨茶碱等配伍应用。

羧甲司坦Ｃａｒｂｏｃｉｓｔｅｉｎｅ

其他名称：美咳片，Ｍｕｃｏｄｙｎｅ，羧甲半胱氨酸。

【药代动力学】口服起效快，服后４ｈ可见明显疗效。

【作用与用途】作用机制为调节支气管腺体分泌，减少黏稠的岩藻黏蛋白，增加稀薄的唾液黏蛋白的产生，从而稀释痰液，使之易于咳出。适用于慢性支气管炎、肺感染痰黏稠难咳出的患者。

【用法与用量】口服：每次０．５ｇ，３次／ｄ。

【不良反应】少数人有恶心、腹泻、胃部不适感、轻度头晕、皮疹等。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】胃溃疡患者、孕妇慎用。

【药物相互作用】同时服用强镇咳药，可致痰液堵塞气道，应避免同用。

糜蛋白酶Ｃｈｙｍｏｔｒｙｐｓｉｎ

【作用与用途】可分解黏痰中的肽键，使黏痰稀释而便于咳出。适用于呼吸道感染且痰黏稠不易咳出者。

【用法与用量】用本品０．５ｍｇ／ｍＬ的溶液１～２ｍＬ经气管滴入或加入其他液体中做雾化吸入。

【不良反应】

１．局部刺激易致咳嗽、闷气。

２．长期吸入可溶解肺组织。

３．皮疹、瘙痒。【制剂与规格】粉针剂：１ｍｇ、５ｍｇ。

【注意事项】

１．不可做静脉注射。

２．如引起过敏反应，可用抗组胺类药物治疗。

３．本品水溶液极不稳定，必须临用前以注射用水现配。

４．用前须做过敏试验。

盐酸氨溴索ＡｍｂｒｏｘｏｌＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ

其他名称：兰勃素（Ｌａｎｂｒｏｘｏｌ），沐舒坦（Ｍｕｃｏｓｏｌｖａｎ），兰苏。

【药代动力学】口服吸收迅速，０．５～３ｈ血药浓度达峰值。较多分布于肺、肝、肾，血浆蛋白结合率为９０％。主要通过肝脏代谢。ｔ１／２为４～５ｈ。从尿中排泄。

【作用与用途】本品属目前临床上使用最为广泛的祛痰剂。能刺激呼吸道界面活性剂的形成及调节浆液性与黏液性物质的分泌，可同时改进呼吸道纤毛区与无纤毛区的消除作用，降低痰液及纤毛的黏着力，进一步使痰容易咳出，且减轻咳嗽现象。由于本品效果迅速，耐受性良好，可长期服用，故为一理想优异的祛痰良药。适用于伴有痰液分泌不正常及排痰功能不良的急慢性呼吸道疾病，如慢性支气管炎急性发作加重、喘息型支气管炎、支气管扩张、支气管哮喘、肺炎。

【用法与用量】

１．口服片剂，每次３０ｍｇ，３～４次／ｄ，饭后服，可用３～６个月；胶囊，每次７５ｍｇ，１～２次／ｄ；口服液，每次１０ｍＬ，３次／ｄ，长期治疗时可每次１０ｍＬ，２次／ｄ；糖浆，每日５ｍＬ，分３次口服。

２．静脉给药每次３０ｍｇ，加入生理盐水中慢速静脉注射或静脉滴注，２～３次／ｄ，严重病例可增至每次６０ｍｇ。

【不良反应】轻微的胃肠道不适，如恶心、呕吐，剂量减小后，症状立即消失。

【制剂与规格】片剂：３０ｍｇ。胶囊剂：７５ｍｇ。溶液：１００ｍＬ。糖浆剂：３０ｍｇ／５ｍＬ。注射液：１５ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．孕妇慎用。

２．可能引发胃肠道不良反应及过敏反应，一旦出现以上不良反应，应立即停药。

３．本品不能与ｐＨ大于６．３的其他溶液混合，因会产生氨溴索游离碱沉淀。

【药物相互作用】与抗生素同时服用（阿莫西林、头孢呋辛、红霉素、多西环素）可导致抗生素在肺组织浓度升高。

第二节 镇咳药

咳嗽是一种保护性反射，通过咳嗽将呼吸道内过多分泌物或异物排出体外，故不应将咳嗽轻易制止。但严重的频繁的咳嗽，特别是干咳，应在病因治疗的基础上加用镇咳药。

盐酸吗啡ＭｏｒｐｈｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ

【药代动力学】口服后自胃肠道吸收，但经过肝脏时可迅速被肝药酶代谢，故血药浓度不高。吸收后可分布至肺、肝、脾、肾等各组织。成人中仅有少量吗啡透过血－脑脊液屏障，但已能产生高效的镇痛作用。可通过胎盘到达胎儿体内。ｔ１／２为１．７～３ｈ，蛋白结合率为２６％～３６％。一次给药镇痛作用维持４～６ｈ。本品主要在肝脏代谢，６０％～７０％在肝内与葡萄糖醛酸结合，１０％脱甲基成去甲基吗啡，２０％为游离型。主要经肾脏排出，少量经胆汁和乳汁排出。

【作用与用途】本品对延髓的咳嗽中枢具有很强的抑制作用，为中枢性镇咳药。适用于肺梗死或肺部外伤需立即止咳者，急性左心衰竭伴有剧咳者，肺癌剧咳且伴有严重胸痛者。

【用法与用量】口服或皮下注射：每次３～１０ｍｇ，一日最多４次。

【不良反应】

１．连用３～５ｄ即产生耐药性，１周以上可成瘾，需慎用。但对于晚期中重度癌痛患者，如果治疗适当，少见依赖及成瘾现象。

２．恶心、呕吐、呼吸抑制、嗜睡、眩晕、便秘、排尿困难、胆绞痛等。偶见瘙痒、荨麻疹、皮肤水肿等过敏反应。

３．本品急性中毒的主要症状为昏迷，呼吸深度抑制，瞳孔极度缩小，两侧对称或呈针尖样大，血压下降，发绀，尿少，体温下降，皮肤湿冷，肌无力，由于严重缺氧而致休克、循环衰竭、瞳孔散大、死亡。中毒解救可采用人工呼吸、给氧、给予升压药提高血压、β受体阻断药减慢心率、补充液体维持循环功能。静脉注射拮抗剂纳洛酮０．００５～０．０１ｍｇ／ｋｇ，成人０．４ｍｇ。亦可用烯丙吗啡作为拮抗药。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。注射液：１０ｍｇ（１ｍＬ）、５ｍｇ（０．５ｍＬ）。

【注意事项】

１．因本品可抑制呼吸，慢性阻塞性肺疾病及支气管哮喘患者禁用。

２．严重肝功能减退者、婴幼儿及哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】

１．与吩噻嗪类、镇静催眠药、单胺氧化酶抑制药、三环类抗抑郁药、抗组胺药等合用，可加剧及延长吗啡的抑制作用。

２．本品可增强香豆素类药物的抗凝血作用。

３．与西咪替丁合用，可能引起呼吸暂停、精神错乱、肌肉抽搐等。

可待因Ｃｏｄｅｉｎｅ

其他名称：甲基吗啡。

【药代动力学】可待因及其盐类口服后自胃肠道吸收快而完全，其生物利用度为４０％～７０％。口服后约２０ｍｉｎ生效，ｔｍａｘ约为１ｈ，主要分布于肺、肝、肾和胰。本品易于透过血－脑脊液屏障，又能透过胎盘。血浆蛋白结合率一般在２５％左右。ｔ１／２为２．５～４ｈ。在体内经肝脏代谢，约有１０％的可待因在体内脱甲基而成吗啡，主要与葡糖醛酸结合而经尿排出。镇痛起效时间为３０～４５ｍｉｎ，在６０～１２０ｍｉｎ时作用最强。作用持续时间：镇痛为４ｈ，镇咳为４～６ｈ。

【作用与用途】本品对咳嗽中枢具有很强的直接抑制作用，但较吗啡弱。另外，镇痛、呼吸抑制、便秘、成瘾性均较吗啡弱。适用于各种原因引起的干咳，特别是伴胸痛者。

【用法与用量】口服或皮下注射：每次１５～３０ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】

１．连续使用可形成耐受性及成瘾性。

２．大剂量可抑制呼吸，还可引起恶心、呕吐、眩晕、便秘等。

【制剂与规格】片剂：１５ｍｇ、３０ｍｇ。注射液：１５ｍｇ（１ｍＬ）、３０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．小儿过量可发生惊厥，以纳洛酮对抗。

２．连续应用可成瘾。

３．痰多黏稠的患者慎用。

４．支气管哮喘性咳嗽、换气量差的肺气肿等阻塞性肺部疾病患者及对本品过敏的患者禁用。

【药物相互作用】

１．烯丙吗啡能拮抗本品的镇痛作用和中枢性呼吸抑制作用。

２．与美沙芬或其他吗啡受体兴奋药合用时，可加重呼吸抑制作用。

３．与全麻药或其他中枢神经抑制药合用时，可加重中枢性呼吸抑制及产生低血压。

４．与肌松药合用，则呼吸抑制更显著。

右美沙芬Ｄｅｘｔｒｏｍｅｔｈｏｒｐｈａｎ

其他名称：右甲吗喃（Ｒｏｍｉｌａｒ），美沙芬，普西兰（Ｐｕｓｉｒａｎ）。

【药代动力学】服药后０．５ｈ起效，作用持续６ｈ。在肝脏代谢，代谢产物主要为３－甲氧吗啡烷、３－羟基－１７－甲基吗啡烷及３－羟基吗啡烷。由肾脏排泄，包括原形和脱甲基代谢物等。

【作用与用途】本品为中枢性镇咳药，作用机制为抑制延髓咳嗽中枢，镇咳作用与可待因相似或稍强，可维持８～１２ｈ，但无镇痛及催眠作用，亦无成瘾性及耐受性，治疗量不抑制呼吸。适用于干咳患者。

【用法与用量】口服：成人，１０～３０ｍｇ／次，３次／ｄ，最大剂量可用至１２０ｍｇ／ｄ。６～１２岁儿童，５～１５ｍｇ／次，每４～８ｈ一次，最大剂量为６０ｍｇ／ｄ。１～６岁儿童，２．５～７．５ｍｇ／次，３～６次／ｄ，最大剂量为３０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】不良反应轻微，偶有头晕、恶心、嗳气、食欲减退、便秘。

【制剂与规格】片剂：１５ｍｇ。

【注意事项】孕妇、心肺功能不全者、痰多咳嗽者、肝病和哮喘患者慎用。

【药物相互作用】

１．本品不应与其他含苯丙醇胺的药物同时服用。

２．服用降压药或含单胺氧化酶抑制药的抗过敏、抗抑郁药者，未经医生允许不应服用本品。

氢溴酸右美沙芬ＤｅｘｔｒｏｍｅｔｈｏｒｐｈａｎＨｙｄｒｏｂｒｏｍｉｄｅ

【药代动力学】本品从胃肠道吸收完全。在进入体循环前通过肠壁、门脉及肝（有首关效应）。血浆中原形药物（右吗喃）浓度很低。有３－甲氧基吗啡烷、３－羟基－１７－甲基吗啡烷、３－羟基吗啡烷三种主要代谢产物，并有较大的个体差异。３－甲氧基吗啡烷在血浆中的浓度最高，是主要活性成分。其他两个代谢产物在血浆中的浓度很低，药理作用较微甚至可不计。２ｈ左右达血药峰浓度，ｔ１／２约为４ｈ。经肝脏代谢，其原形及代谢产物主要由肾脏排泄。

【作用与用途】本品是中枢性镇咳药，其镇咳作用机制是阻断延髓咳嗽中枢的咳嗽反射。本品的镇咳作用与可待因相等或稍强，但没有镇痛作用及成瘾性，治疗剂量一般不会抑制呼吸。适用于感冒、急性或慢性支气管炎、支气管哮喘、咽喉炎、肺结核及其他上呼吸道感染引起的干咳。

【用法与用量】口服：片剂咀嚼服用，成人每次１５～３０ｍｇ，３～４次／ｄ；儿童按每日每千克体重１ｍｇ氢溴酸右美沙芬计算，分３～４次服用，或遵医嘱。溶液：成人一次１５ｍＬ，３次／ｄ；儿童每日按１ｍｇ／ｋｇ体重，分３～４次服用。

【不良反应】偶有头晕、轻度嗜睡、口干、便秘及恶心等。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１５ｍｇ。溶液：０．２％。

【注意事项】痰多患者慎用。

复方磷酸可待因溶液ＣｏｍｐｏｕｎｄＣｏｄｅｉｎｅＰｈｏｓｐｈａｔｅＳｏｌｕｔｉｏｎ

其他名称：联邦止咳露。

【作用与用途】本品主要含有磷酸可待因、盐酸麻黄碱、马来酸氯苯那敏和氯化铵四种成分。用于无痰干咳以及剧烈频繁的咳嗽。

【用法与用量】口服：每次１０～１５ｍＬ，３次／ｄ。

【不良反应】常见的不良反应为口干、便秘、头晕、心悸等，但症状轻微，不影响治疗。

【制剂与规格】糖浆剂：１２０ｍＬ，每５ｍＬ中含磷酸可待因５ｍｇ、盐酸麻黄碱４ｍｇ、氯化铵１１０ｍｇ、马来酸氯苯那敏１ｍｇ。

【注意事项】

１．痰多黏稠不易咳出者不宜使用。

２．孕妇、哺乳期妇女、小儿及老人慎用。

３．用药期间不宜驾驶车辆、管理机械及高空作业等。

【药物相互作用】本品忌与帕吉林等单胺氧化酶抑制药合用，以免影响血压。

福尔可定Ｐｈｏｌｃｏｄｉｎｅ

其他名称：福可定，吗啉吗啡。

【药代动力学】口服吸收良好，口服生物利用度约为４０％，仅１０％与血浆蛋白结合。代谢及消除缓慢，ｔ１／２约为３７ｈ。

【作用与用途】与可待因相似，通过抑制延髓咳嗽中枢而起中枢性镇咳药的作用，还具有镇痛及镇静作用，但成瘾性较小。适用于干咳患者，尤其是伴有胸痛者。

【用法与用量】口服：成人５～１５ｍｇ／次，３～４次／ｄ；儿童２岁以上可用５ｍｇ，４次／ｄ；１２岁以下用１～２．５ｍｇ，４次／ｄ。

【不良反应】偶有恶心、上腹部不适、食欲减退、嗜睡等。

【制剂与规格】片剂：１５ｍｇ、３０ｍｇ。

【注意事项】

１．大剂量可引起烦躁不安及运动失调，儿童中毒剂量约为２００ｍｇ。

２．本品属麻醉药品，久服成瘾，不可长期使用。

３．痰多者忌用。

奥昔拉定Ｏｘｅｌａｄｉｎ

其他名称：咳乃定，Ｎｅｏｂｅｘ。

【药代动力学】口服１５～３０ｍｉｎ起效，１ｈ达最大效应。

【作用与用途】可选择性抑制咳嗽中枢，为中枢性镇咳药，作用强度弱于可待因。本品有解除支气管平滑肌痉挛及黏膜表面麻醉作用，不抑制呼吸，无成瘾性。适用于急性呼吸道感染引起的干咳。

【用法与用量】口服：每次１０～２０ｍｇ，３～４次／ｄ。

【不良反应】恶心、食欲减退、头晕、嗜睡。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【注意事项】痰多者禁用，心力衰竭患者慎用。

喷托维林Ｐｅｎｔｏｘｙｖｅｒｉｎｅ

其他名称：咳必清，托可拉斯（Ｔｏｃｌａｓｅ）。

【作用与用途】本品可选择性地直接抑制咳嗽中枢，起中枢性镇咳作用，但较可待因弱，还具有局麻作用及阿托品样作用，抑制支气管平滑肌收缩，因此也有末梢性镇咳作用。本品无成瘾性。适用于干咳患者。

【用法与用量】口服：每次２５ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】轻度口干、恶心、头晕、便秘等。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】

１．本品仅用于干咳患者，对痰多者禁用。

２．青光眼及心功能不全、伴有肺淤血的患者慎用。

苯丙哌林Ｂｅｎｐｒｏｐｅｒｉｎｅ

其他名称：咳快好，咳福乐（Ｃｏｆｒｅｌ），咳哌宁，二苯哌丙烷。

【药代动力学】口服易吸收，服药后１０～２０ｍｉｎ即生效，镇咳作用可维持４～７ｈ。

【作用与用途】本品可抑制咳嗽中枢，起中枢性镇咳作用；另外，还可阻断肺－胸膜感受器的传入感觉神经冲动，且有缓解支气管平滑肌痉挛的作用，故也有末梢性镇咳的作用。不抑制呼吸，无成瘾性及耐受性。适用于各种原因引起的干咳。

【用法与用量】口服：每次２０～４０ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】偶有口干、恶心、上腹部不适、食欲减退、头晕、嗜睡、皮疹等。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ。

【注意事项】

１．痰多者禁用。

２．孕妇慎用。

３．本品须整片吞服，勿嚼碎。

４．儿童用药疗效和安全性尚未确定，应遵医嘱。

二氧丙嗪Ｄｉｏｘｏｐｒｏｍｅｔｈａｚｉｎｅ

其他名称：克咳敏，双氧异丙嗪，Ｐｒｏｔｈａｎｏｎ。

【药代动力学】镇咳作用出现于服药后的３０～６０ｍｉｎ，持续４～６ｈ或更长。

【作用与用途】本品镇咳作用较强，还有抗组胺作用，可抑制Ｈ１受体，缓解支气管平滑肌痉挛。本品尚有气道黏膜局部麻醉作用，无耐受性及成瘾性。适用于各种原因引起的咳嗽，并可治疗荨麻疹、过敏性鼻炎。

【用法与用量】口服：每次５～１０ｍｇ，２～３次／ｄ。

【不良反应】偶有头晕、嗜睡。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】驾驶人员及高空作业者慎用。

复方甘草片ＣｏｍｐｏｕｎｄＬｉｑｕｏｒｉｃｅＴａｂｌｅｔｓ

【作用与用途】本品为复方制剂，其组分为甘草浸膏粉、阿片粉、樟脑、八角茴香油、苯甲酸钠。甘草流浸膏为保护性镇咳祛痰剂；阿片粉有较强镇咳作用；樟脑及八角茴香油能刺激支气管黏膜，反射性地增加腺体分泌，稀释痰液，使痰易于咳出；苯甲酸钠为防腐剂。上述成分组成复方制剂，有镇咳祛痰的协同作用。用于镇咳祛痰。

【用法与用量】口服或含化：成人一次３～４片，３次／ｄ。

【不良反应】有轻微的恶心、呕吐反应。

【制剂与规格】片剂：本品为复方制剂，每片含甘草浸膏粉１１２．５ｍｇ、阿片粉４ｍｇ、樟脑２ｍｇ、八角茴香油２ｍｇ、苯甲酸钠２ｍｇ。

【注意事项】

１．本品不宜长期服用，如服用３～７ｄ症状未缓解，请及时咨询医生。

２．对本品任一成分过敏者禁用。

３．胃炎及胃溃疡患者慎用。

４．当本品性状发生改变时禁用。

５．如服用过量或发生严重不良反应时应立即就医。

【药物相互作用】服用本品时注意避免同时服用强力镇咳药。

第三节 平喘药

目前认为，支气管哮喘是以嗜酸性粒细胞和肥大细胞反应为主的气道慢性炎性疾病。其特征为气道高反应性，所以，哮喘的治疗不仅要用支气管扩张剂（拟肾上腺素类、茶碱类、Ｍ胆碱受体拮抗剂、肥大细胞膜稳定剂和介质拮抗剂）缓解支气管平滑肌痉挛，更要及时应用抗炎药物糖皮质激素消除气道变应性炎症。近年来，由于气雾剂吸入发挥作用快，疗效好，不良反应少，在哮喘的治疗中已占重要地位。

一、拟肾上腺素类药物

沙丁胺醇Ｓａｌｂｕｔａｍｏｌ

其他名称：舒喘灵，索布氨，阿布叔醇，柳丁氨醇，万托林，爱纳灵。

【药代动力学】因不易被消化道的硫酸酯酶和组织中的儿茶酚氧位甲基转移酶破坏，故本品口服有效，作用持续时间较长。口服生物利用度为３０％，服后１５～３０ｍｉｎ生效，２～４ｈ作用达高峰，持续６ｈ以上。气雾吸入的生物利用度为１０％，吸入后１～５ｍｉｎ生效，１ｈ作用达高峰，可持续４～６ｈＶｄ为１Ｌ／ｋｇ。大部分在肠壁和肝脏代谢，进入循环的原形药物少。于２０％。主要经肾排泄。

【作用与用途】本品为选择性β２受体激动剂，能选择性激动支气管平滑肌的β２受体，有较强的支气管扩张作用。对于哮喘患者，其支气管扩张作用至少与异丙肾上腺素相等。抑制肥大细胞等致敏细胞释放过敏反应介质亦与其支气管平滑肌解痉作用有关。对心脏的β１受体的激动作用较弱，故其加快心率作用仅及异丙肾上腺素的１／１０。适用于支气管哮喘的治疗。

【用法与用量】

１．口服成人每次２～４ｍｇ，３次／ｄ；儿童每次０．１～０．１５ｍｇ／ｋｇ，２～３次／ｄ。

２．气雾吸入每次０．１～０．２ｍｇ（喷吸１～２次），必要时每４ｈ重复一次，但２４ｈ内不宜超过８次。

３．粉雾吸入成人每次吸入０．４ｍｇ，３～４次／ｄ；儿童每次吸入０．２ｍｇ，３～４次／ｄ。

【不良反应】可有头痛、头晕、多汗、恶心、手指细颤。剂量过大可致心动过速、心律失常。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ。控释片剂：８ｍｇ。气雾剂：２８ｍｇ（２００喷）。

【注意事项】

１．高血压、冠心病、心功能不全及甲状腺功能亢进患者慎用。

２．控释片不可嚼碎，应整片服用。

【药物相互作用】勿与β受体阻断药合用。

特布他林Ｔｅｒｂｕｔａｌｉｎｅ

其他名称：间羟舒喘灵，间羟嗽必妥，间羟舒喘宁，间羟叔丁肾上腺素，喘康速，博利康尼。

【药代动力学】口服生物利用度为（１５±６）％，约３０ｍｉｎ出现平喘作用。有效血药浓度为３μｇ／ｍＬ，血浆蛋白结合率为２５％。２～４ｈ作用达高峰，持续４～７ｈ。Ｖｄ为（１．４±０．４）Ｌ／ｋｇ。喷入口内，约１０％从气道吸收，９０％咽下经肠壁和肝脏代谢。代谢物及原形药均从尿液排泄。

【作用与用途】本品为选择性的β２受体激动剂，其支气管扩张作用比沙丁胺醇弱。临床用于治疗支气管哮喘、喘息性支气管炎、肺气肿等。

【用法与用量】

１．口服每次２．５～５ｍｇ，３次／ｄ。

２．气雾吸入每次２喷，３次／ｄ。

【不良反应】同沙丁胺醇。

【制剂与规格】气雾剂：４００喷（每喷０．２５ｍｇ，１０ｍＬ）。片剂：２．５ｍｇ。

【注意事项】同沙丁胺醇。

【药物相互作用】

１．同时应用其他肾上腺素受体激动剂者作用增加，但不良反应也增加。

２．并用茶碱时，可增加舒张支气管平滑肌作用，但不良反应也增加。

３．避免与单胺氧化酶抑制药及抗抑郁药同时应用。

氯丙那林Ｃｌｏｒｐｒｅｎａｌｉｎｅ

其他名称：喘通，氯喘（Ａｓｔｈｏｎｅ），邻氯异丙肾上腺素。

【药代动力学】口服后１５～３０ｍｉｎ生效，约１ｈ达最大效应，作用维持４～６ｈ。气雾吸入５ｍｉｎ显效，持续２～４ｈ。

【作用与用途】选择性兴奋β２受体，从而缓解支气管平滑肌痉挛，对心脏β１受体作用微弱。对β２受体的选择性及对β１受体的作用均弱于沙丁胺醇。适用于支气管哮喘。

【用法与用量】

１．口服每次５～１０ｍｇ，３次／ｄ。

２．气雾吸入每次２喷，３次／ｄ。

【不良反应】与沙丁胺醇相似。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。气雾剂：２％溶液。

【注意事项】本品有抑制过敏引起的皮肤反应作用，故评估皮肤试验反应时，应考虑到本品对反应的影响。其他同沙丁胺醇。

【药物相互作用】同特布他林。

妥洛特罗Ｔｕｌｏｂｕｔｅｒｏｌ

其他名称：叔丁氯喘通，妥布特罗，氯丁喘安，喘舒，Ｃｈｌｏｂａｍｏｌ。

【药代动力学】口服吸收迅速，一般口服５～１０ｍｉｎ起效，代谢缓慢，作用可维持４～６ｈ。

【作用与用途】选择性兴奋β２受体，较强而持久地舒张支气管平滑肌，作用强度是氯喘的２～１０倍，与沙丁胺醇相似；对β１受体作用弱，仅为沙丁胺醇的１／１００。本品还有抗过敏作用，增强支气管黏膜纤毛清除能力和轻微的镇咳作用。适用于支气管哮喘。

【用法与用量】口服：每次０．５～１ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】

１．偶有心悸、手指震颤、心动过速、头晕、恶心、胃部不适等，一般停药后即消失。

２．孕妇及冠心病、心功能不全、原发性高血压、甲状腺功能亢进、糖尿病患者慎用。偶有过敏反应，此时应立即停药。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ、１ｍｇ。

【注意事项】同沙丁胺醇。

【药物相互作用】

１．不可与肾上腺素、异丙肾上腺素等配伍使用，以防引起心律失常、心动过速。

２．与其他支气管β２受体激动剂有叠加作用，其不良反应如手颤等可更明显。

３．如配合以茶碱等磷酸二酯酶抑制剂或抗胆碱能支气管扩张药，其扩张支气管缓解哮喘的效果增强。

奥西那林Ｏｒｃｉｐｒｅｎａｌｉｎｅ

其他名称：羟喘，间羟异丙肾上腺素，异丙喘宁，Ａｌｕｐｅｎｔ。

【药代动力学】口服３０ｍｉｎ显效，２ｈ达作用高峰，维持４～５ｈ。气雾吸入５～１０ｍｉｎ显效，１～１．５ｈ达高峰，维持４～６ｈ。

【作用与用途】本品为选择性β２受体激动剂，但对β２受体的选择性作用不及沙丁胺醇。吸入给药时，其支气管扩张作用与异丙肾上腺素相似，但对心脏的兴奋作用较弱。亦因其不被儿茶酚氧位甲基转移酶代谢灭活，故作用持续时间较异丙肾上腺素长。口服时其平喘作用与麻黄碱相似。用于支气管哮喘和哮喘型支气管炎、慢性支气管炎、肺气肿所致的支气管痉挛。

【用法与用量】

１．口服每次１０～２０ｍｇ，３次／ｄ。

２．气雾吸入每次２喷，３～４次／ｄ，２４ｈ最大量为１２喷。

３．肌内注射０．５～１ｍｇ。

４．静脉注射本品０．５ｍｇ加液体缓慢静脉注射。

【不良反应】可以引起排尿困难，其他同沙丁胺醇。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。气雾剂：２２５ｍｇ（每喷约０．６５ｍｇ）。注射液：０．５ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】高血压、冠心病、糖尿病、甲状腺功能亢进、心功能不全者慎用。

非诺特罗Ｆｅｎｏｔｅｒｏｌ

其他名称：酚丙喘宁，备劳喘，酚间羟异丙肾上腺素，备劳特（Ｂｅ⁃ｒｏｔｅｃ）。

【作用与用途】本品为特布他林的衍生物，对β２受体有较强的激动作用，治疗量对心脏β１受体较少影响。口服本品５ｍｇ引起的支气管扩张作用与肺功能改善与５ｍｇ特布他林类似，而几乎无心脏不良反应。加大剂量虽仍可增强其支气管扩张作用，但心血管不良反应和震颤的发生率亦增加。一次气雾吸入本品２００～４００μｇ可产生持久的支气管扩张作用，而不良反应较少，再加大吸入量并不增强疗效，反增加其不良反应。多数观察指出，在吸入相同剂量时，本品与沙丁胺醇疗效相同。用于支气管哮喘，对儿童支气管哮喘有较好的疗效。

【用法与用量】

１．口服每次５～７．５ｍｇ，３次／ｄ；儿童酌减。

２．气雾吸入成人每次０．２～０．４ｍｇ，３～４次／ｄ；儿童每次０．２ｍｇ，３～４次／ｄ。

【不良反应】同沙丁胺醇。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ。气雾剂：０．５％溶液（每喷０．２ｍｇ）。

【注意事项】

１．心绞痛、心律失常、心功能不全、原发性高血压、糖尿病和甲状腺功能亢进者慎用。

２．孕妇忌用。

【药物相互作用】肾上腺素能药、抗胆碱能药、黄嘌呤衍生物和皮质激素类可增强本品的作用。

曲托喹酚Ｔｒｅｔｏｑｕｉｎｏｌ

其他名称：喘速宁，夜罗宁（Ｉｎｏｌｉｎ），Ｔｒｉｍｅｔｈｏｑｕｉｎｏｌ。

【作用与用途】本品为四氢异喹啉的衍生物。对肾上腺素β２受体有较高的选择性，具有明显的支气管扩张作用，对心血管和中枢神经系统的影响较少。用于慢性气管炎、支气管哮喘等。

【用法与用量】

１．口服每次３～６ｍｇ，３次／ｄ。

２．肌内注射０．１～０．２ｍｇ。

３．静脉注射０．０５～０．１ｍｇ溶于２５％葡萄糖注射液４０ｍＬ中，缓慢注射。

【不良反应】同沙丁胺醇。

【制剂与规格】片剂：３ｍｇ。注射液：０．１ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】同沙丁胺醇。

吡布特罗Ｐｉｒｂｕｔｅｒｏｌ

其他名称：吡舒喘宁。

【作用与用途】本品为一种选择性支气管β２受体兴奋剂，对心脏影响较小。适用于支气管哮喘、慢性支气管炎、肺气肿等引起的呼吸困难的治疗。

【用法与用量】口服：每次１０～１５ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】有震颤、心悸、口渴、头痛、心率加快、面潮红、胸部压迫感、神经过敏、麻木、眩晕、耳鸣、恶心、胃部不适、皮疹、水肿等。

【制剂与规格】胶囊剂：１０ｍｇ、１５ｍｇ。

【注意事项】

１．高血压、心脏病、糖尿病、甲状腺功能亢进患者和孕妇慎用。

２．长期用药亦可形成耐受性，不仅疗效降低，且可能使哮喘加重。

【药物相互作用】β受体阻断药如普萘洛尔能拮抗本品的支气管扩张作用，故不宜合用。

克伦特罗Ｃｌｅｎｂｕｔｅｒｏｌ

其他名称：氨哮素，克喘素，Ｓｐｉｒｏｐｅｎｔ。

【药代动力学】口服吸收迅速而完全，口服后１０～２０ｍｉｎ起效，２～３ｈ达峰值，作用维持５ｈ。直肠给药后１０～３０ｍｉｎ起效，作用持续８～２４ｈ。

【作用与用途】本品为选择性β２受体激动剂，对支气管平滑肌有解痉作用，作用较沙丁胺醇强，约为后者的１００倍，对心脏β１受体影响小。本品还能稀释痰液，增强气道黏液－纤毛运载功能，促进痰液排出。适用于支气管哮喘。

【用法与用量】

１．口服每次２０～４０μｇ，３次／ｄ。

２．舌下含服每次６０～１２０μｇ，先舌下含服，待哮喘缓解后，将所余部分用温开水送下。

３．气雾吸入每次１０～２０μｇ，３～４次／ｄ。

４．直肠给药每次６０μｇ，２次／ｄ，也可于睡前给药１次。

【不良反应】少数患者可见轻度心悸、手指震颤、头晕等不良反应，一般于用药过程中自行消失。

【制剂与规格】片剂：２０μｇ、４０μｇ。膜剂：６０μｇ、１２０μｇ（其中１／３为速效膜，２／３为缓释长效膜）。气雾剂：２ｍｇ。肛门栓剂：６０μｇ。

【注意事项】

１．心律失常、心动过速、原发性高血压和甲状腺功能亢进者慎用。

２．对本品及其所含任一成分（乙醇、氟利昂）及对其他β２受体激动剂过敏者禁用。

【药物相互作用】同吡布特罗。

丙卡特罗Ｐｒｏｃａｔｅｒｏｌ

其他名称：美喘清，美普清（Ｍｅｐｔｉｎ）。

【药代动力学】口服吸收迅速，口服５ｍｉｎ内开始起效，１．５ｈ左右作用最强，可持续６～８ｈ，ｔ１／２为８．４ｈ。尿中总排泄量为１０．３％。

【作用与用途】本品为选择性较高的β２受体激动剂，支气管扩张作用较强，微小剂量即可产生明显的支气管扩张作用，还有较强的抗过敏作用，可稳定肥大细胞膜，抑制组胺等过敏物质的释放，对于过敏原诱发的支气管哮喘有较好的疗效。用于治疗呼吸道痉挛引起的呼吸困难、支气管哮喘、喘息性支气管炎及肺气肿。

【用法与用量】口服：成人５０μｇ／次，１～２次／ｄ；６岁以上儿童２５μｇ／次，１～２次／ｄ。

【不良反应】常见有心悸、震颤，正常剂量用药时，发生率可达１０％～２０％；也可见面部潮红、发热、头痛、眩晕、耳鸣、恶心、周身疲倦、鼻塞等，停药后即可恢复正常。

【制剂与规格】片剂：２５μｇ、５０μｇ。

【注意事项】

１．有可能引起心律失常，服用时应予注意。

２．甲状腺功能亢进、高血压、心脏病、糖尿病患者慎用。

【药物相互作用】同特布他林。

福莫特罗Ｆｏｒｍｏｔｅｒｏｌ

其他名称：安通克，奥克斯都保。

【药代动力学】本品口服吸收良好，服后３０ｍｉｎ起效，约４ｈ后达最大效应。吸入给药５ｍｉｎ即起效，约２ｈ达高峰。吸入给药的ｔ１／２为１．７～２．３ｈ，口服给药的ｔ１／２为８．５ｈ。经肝脏代谢，肾脏排泄。口服给药１０ｈ后，５．８％原形药和８％葡萄糖醛酸结合物由尿中排出。

【作用与用途】本品为长效选择性β２受体兴奋剂，还可抑制白三烯、组胺等炎性介质的合成释放，具有强大而持久的舒张支气管平滑肌的作用。解除支气管平滑肌痉挛的作用较沙丁胺醇强５０倍，作用可持续１２ｈ。适用于支气管哮喘。

【用法与用量】

１．口服成人常用量为每次８０μｇ，２～３次／ｄ；儿童常用量为每日３～４μｇ／ｋｇ，分２～３次口服。

２．气雾吸入成人每次１２～２４μｇ，２次／ｄ，每日总量不超过７２μｇ；儿童用量减半或根据病情需要酌情调整剂量。

【不良反应】用量过大可致心动过速、震颤。

【制剂与规格】干糖浆剂：２０μｇ。片剂：４０μｇ。气雾剂：０．０２５％溶液（两相）。干粉吸入剂：每瓶６０喷，每喷４．５μｇ。

【注意事项】

１．对拟交感胺药过敏、心律失常伴心动过速、特发性主动脉瓣下狭窄、肥厚型阻塞性心肌病、甲状腺功能亢进或危象患者禁用。

２．糖尿病、心功能不全者及孕妇慎用。

３．对伴有低氧血症的患者应用时易引起低血钾，应注意监测血钾。

４．高龄患者酌情减量使用。

【药物相互作用】与肾上腺素及异丙肾上腺素等儿茶酚胺合用时，可引起心律失常，甚至心脏停搏。

沙美特罗Ｓａｌｍｅｔｅｒｏｌ

其他名称：祺泰，施立稳。

【药代动力学】据文献报道，羟萘甲酸沙美特罗为离子盐，在溶液中解离成沙美特罗和羟萘甲酸，分别吸收、分布、代谢和排泄。由于沙美特罗局部作用于肺部，所以血浆药物浓度并不能说明治疗效果。

吸收：由于治疗剂量小，吸入推荐剂量的沙美特罗（４２μｇ，２次／ｄ）全身浓度低而无法检测。重复给药无药物蓄积。大剂量给药血药浓度会成比例增加。

分布：体外试验中，平均９６％的沙美特罗与人体血浆蛋白结合，以沙美特罗计浓度范围为８～７７２２ｎｇ／ｍＬ，远高于治疗剂量沙美特罗的浓度。

代谢：沙美特罗经水解广泛代谢，随之大部分由粪便排出。在尿和粪便中尚未代谢的沙美特罗原形药未被明显检出。ｔ１／２约为５．５ｈ。

排泄：２名健康志愿者口服１ｍｇ放射性标记的沙美特罗，经７ｄ后约２５％和６０％的放射性标记沙美特罗分别通过尿和粪便排出。

羟萘甲酸部分没有明显的药理活性，其蛋白结合率很高（＞９９％）且ｔ１／２长，约１１ｄ。

【作用与用途】本品为新型选择性长效β２受体激动剂，一次剂量其支气管扩张作用可持续１２ｈ。尚有强大的抑制肺肥大细胞释放过敏反应介质作用，可抑制吸入抗原诱发的早期和迟发相反应，降低气道高反应性。用于哮喘（包括夜间哮喘和运动性哮喘）、喘息性支气管炎和可逆性气道阻塞。

【用法与用量】粉雾吸入或气雾吸入：成人每次５０μｇ，２次／ｄ。

【不良反应】

１．使用本品治疗在推荐剂量内最常见不良反应为头痛、恶心、呕吐、倦怠或不适、肌痉挛、颤抖和心悸。

２．本品极少引起震颤反应，即使有这种现象，也往往是暂时性的，和剂量有关，经定期使用后即可减弱。在临床病例中，头痛和心悸反应很少见，但是这些现象的发生率和安慰剂对比没有显著差异。

３．采用本品治疗可能会导致血钾过低。异常的支气管痉挛反应可能发生，这时须改用其他治疗方法。

４．极少数患者在吸入本品后可发生咽喉痉挛、刺激或肿胀，导致喘鸣和窒息等不良反应。

【制剂与规格】气雾剂：每瓶１．５ｍｇ或３ｍｇ，每喷２５μｇ。微粉吸入剂：每喷５０μｇ。碟剂：０．２ｍｇ。

【注意事项】

１．本品不可取代口服或吸入皮质激素药物的作用，哮喘控制过程中如出现突发和渐进性恶化，有可能危及生命，应考虑开始进行皮质激素治疗或增加皮质激素的用药量，正在使用其他预防药物（如吸入皮质激素）的患者在开始使用本品时应继续使用预防药物，不可停用或减量。

２．由于本品起效相对较慢，故不适用于急性哮喘发作患者，此时应先用短效β２受体激动剂。

３．本品不适用于重度或危重哮喘发作患者，此时应先用短效β２受体激动剂；对于严重或不稳定性的哮喘患者，不应将支气管扩张药作为唯一的治疗手段或主要治疗手段。

４．本品不适用于合并有冠心病、高血压、心律失常、惊厥、甲状腺毒症的哮喘患者及对所有拟交感神经药物高度敏感的哮喘患者。

５．不可超过推荐剂量使用本品。

６．运动员慎用。

７．１２岁以下患者使用本品的安全性和有效性尚未确立。

【药物相互作用】

１．与短效β激动剂联用，每日吸入超过８次以上的安全性尚未确立。

２．正在使用单胺氧化酶抑制药和三环类抗抑郁药的患者或２周内停止使用上述药物的患者，应谨慎使用沙美特罗，因为沙美特罗可加强这些药物对血管的作用。

３．临床试验中合用吸入皮质激素药物和（或）色甘酸盐并不影响本品的安全性。

４．β受体阻断药不仅阻断β受体激动剂（如本品）对肺部的作用，同样也使哮喘患者发生严重的支气管痉挛，所以哮喘患者一般不能使用β受体阻断药，但在特定情况下，如哮喘患者心肌梗死的预防，在没有其他药物可替代β受体阻断药治疗时，也可以考虑使用心血管选择性β受体阻断药。

５．使用本品尤其是超过推荐剂量时，有可能使那些采用保钾利尿药治疗的患者心电图异常或低血钾情况恶化。尽管本品此类临床作用尚未确定，但联用保钾利尿药仍须慎重。

班布特罗Ｂａｍｂｕｔｅｒｏｌ

其他名称：帮备（Ｂａｍｂｅｃ）。

【药代动力学】口服盐酸班布特罗片后，大约２０％被吸收。吸收后被缓慢代谢成有活性的特布他林。盐酸班布特罗和中间代谢物对肺组织显示有亲和力，在肺组织内也进行盐酸班布特罗和特布他林的代谢。因此，在肺中活性药物可以达到较高浓度。口服本品后，约７ｈ可以达到活性代谢物———特布他林的最大血浆浓度，ｔ１／２为１７ｈ左右。盐酸班布特罗及其代谢物，主要由肾脏排出。

【作用与用途】本品在体内转化为特布他林，是肾上腺素β２受体激动剂，舒张支气管平滑肌，达到平喘效果。用于支气管哮喘、慢性喘息性支气管炎、阻塞性肺气肿和其他伴有支气管痉挛的肺部疾病。

【用法与用量】口服：片剂，一次１０ｍｇ，１次／ｄ，睡前服，视病情可增至一日２０ｍｇ；口服液，一次１０ｍＬ，睡前服。１～２周后可增至２０ｍＬ。

【不良反应】

１．有震颤、头痛、强直性肌肉痉挛和心悸等，但本品较其他同类药物不良反应为轻。其强度与剂量正相关，在治疗最初１～２周内大多数不良反应自行消失。

２．极少数人可能会出现氨基转移酶轻度升高及口干、头晕、胃部不适等。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。口服液：１００ｍＬ（１００ｍｇ）。

【注意事项】

１．对于患有高血压、心脏病、糖尿病或甲状腺功能亢进症的患者应慎用。

２．肝硬化或某些肝功能不全的患者不宜用本品。患有肾功能不全的患者使用本品，初始剂量应当减少。

３．对本品、特布他林及拟交感胺类药过敏者禁用。

【药物相互作用】

１．与其他拟交感胺类药合用作用加强，毒性增加。

２．不宜与肾上腺素能受体阻断药（如普萘洛尔）合用。

甲氧那明Ｍｅｔｈｏｘｙｐｈｅｎａｍｉｎｅ

其他名称：甲氧苯丙胺，喘咳宁，Ｅｕｓｐｉｒｏｌ，Ｍｅｘｙｐｈａｍｉｎｅ，奥索克新（Ｏｒｔｈｏｘｉｎｅ）。

【作用与用途】本品为β受体激动药，具有松弛支气管平滑肌、解除支气管痉挛的作用，其平喘作用强于麻黄碱，中枢兴奋及心血管方面作用则较弱。适用于支气管哮喘，也可用于过敏性鼻炎及荨麻疹。

【用法与用量】口服：每次５０～１００ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】心悸、心动过速、头晕、头痛、口干。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】糖尿病、高血压、冠心病及甲状腺功能亢进者慎用。

【药物相互作用】口服单胺氧化酶抑制药者忌用，因为本品可加强这些药物对血管的作用。

复方甲氧那明ＣｏｍｐｏｕｎｄＭｅｔｈｏｘｙｐｈｅｎａｍｉｎｅ

其他名称：阿斯美（Ａｓｍｅｔｏｎ），克之。

【作用与用途】本品由盐酸甲氧那明、那可丁、氨茶碱和马来酸氯苯那敏四种药物复方制成，可舒张支气管平滑肌、抗过敏、镇咳。适用于支气管哮喘，也可用于感冒或支气管炎引起的咳嗽。

【用法与用量】口服：每次２粒，３次／ｄ。

【不良反应】大剂量可致心悸、嗜睡、恶心。

【制剂与规格】胶囊剂：每粒含盐酸甲氧那明１２．５ｍｇ、那可丁７ｍｇ、氨茶碱２５ｍｇ、马来酸氯苯那敏２ｍｇ。

【注意事项】下述患者慎用：本人或父母、兄弟姐妹中有过敏体质者；有药物过敏史者；有宿疾、体弱或高热者；心脏疾患、高血压患者；高龄患者；青光眼患者；排尿困难者；孕妇或有可能怀孕的妇女。

二、茶碱类药物

氨茶碱Ａｍｉｎｏｐｈｙｌｌｉｎｅ

其他名称：茶碱乙烯双胺，茶碱乙二胺盐。

【药代动力学】口服、由直肠或胃肠道外给药均能迅速被吸收。在体内氨茶碱释放出茶碱，后者的蛋白结合率为６０％。Ｖｄ约为０．５Ｌ／ｋｇ。ｔ１／２为３～９ｈ。在半小时内静脉注射６ｍｇ／ｋｇ氨茶碱，其血药浓度可达１０μｇ／ｍＬ，在体内的生物转化率有个体差异。空腹状态下口服本品，在２ｈ血药浓度达峰值。大部分以代谢产物形式通过肾排出，１０％以原形排出。

【作用与用途】本品可解除支气管平滑肌痉挛。其解痉作用过去认为是由于抑制磷酸二酯酶的活性，减少环腺苷酸的分解，增加细胞内环腺苷酸的浓度所致，但其治疗剂量难以达到抑制磷酸二酯酶所需的茶碱浓度。新近研究表明，茶碱有抗炎作用，能抑制肥大细胞、嗜酸性粒细胞、巨噬细胞和中性粒细胞释放的炎性介质，可拮抗腺苷引起的支气管平滑肌痉挛，能增强膈肌收缩力。故不仅对哮喘速发相有效，对哮喘迟发相作用更强。本品还有轻度的扩张冠状动脉和利尿作用。目前认为小剂量氨茶碱有效且安全。适用于支气管哮喘、慢性阻塞性肺疾病，也可用于急性心功能不全。

【用法与用量】

１．成人①口服：每次０．１～０．２ｇ，３～４次／ｄ。②静脉滴注：本品０．１２５ｇ加入１０％葡萄糖注射液２０～４０ｍＬ中，于１５ｍｉｎ内静脉注射完毕；亦可再用本品０．２５ｇ加入１０％葡萄糖注射液５００ｍＬ中以１ｍＬ／ｍｉｎ的速度静脉滴注。

２．小儿①口服：一日按体重４～６ｍｇ／ｋｇ，分２～３次口服。②静脉注射：一次按体重２～４ｍｇ／ｋｇ，以５％～２５％葡萄糖注射液稀释后缓慢注射。

【不良反应】恶心、呕吐、食欲不振、失眠、激动不安。静脉给药浓度过大、速度过快可致心动过速、快速室性心律失常、血压下降、休克、惊厥，甚至死亡。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。注射液：０．２５ｇ（２ｍＬ）、０．５ｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．低血压、休克、急性心肌梗死者及对本品过敏者禁用。

２．孕妇及哺乳期妇女慎用。

３．本品使用中个体差异大，最好做血药浓度监测。

４．静脉注射或静脉滴注如浓度过高、速度过快可强烈兴奋心脏和中枢神经系统，引起心悸、心律失常、血压剧降、激动不安、失眠、头痛等，严重时可致惊厥，故应稀释后缓慢注射。如剂量过大引起谵妄、惊厥时，可用镇静药对抗。

【药物相互作用】

１．与锂剂合用时，可加速肾脏对锂的排出，后者疗效因而减低。

２．与普萘洛尔合用时，本品的支气管扩张作用可能受到抑制。

３．与其他茶碱类药合用时，不良反应可增多。

４．降低茶碱清除的药物有别嘌醇、西咪替丁、红霉素、克林霉素、林可霉素、美西律、口服避孕物、普萘洛尔、噻苯唑、诺氟沙星、环丙沙星、依诺沙星、培氟沙星，合用时应监测茶碱血药浓度并调整剂量。

５．增强茶碱清除的药物有利福平、去甲肾上腺素、巴比妥类及苯妥英。

６．与泼尼松龙合用，二者血浆浓度均减低。

７．在地高辛血浓度正常范围内，本品可诱发心律失常。

８．应用茶碱时可使咖啡因浓度积累增高达到中毒水平。

９．与头孢菌素或乙醇合用可产生双硫仑样反应。

１０．低蛋白饮食使本品清除减少，而高蛋白饮食可增加本品的清除。

１１．吸烟者茶碱不良反应比其他人少见。

胆茶碱ＣｈｏｌｉｎｅＴｈｅｏｐｈｙｌｌｉｎｅ

【药代动力学】口服本品能迅速被吸收。在体内释放出茶碱，蛋白结合率为６０％。ｔ１／２：新生儿（６个月内）＞２４ｈ，小儿（６月以上）为（３．７±１．１）ｈ，成人（不吸烟并无哮喘者）为（８．７±２．２）ｈ，吸烟者（一日吸１～２包）为（４～５）ｈ。空腹状态下口服本品，２ｈ血药浓度达峰值。本品的大部分以代谢产物形式通过肾排出，１０％以原形排出。

【作用与用途】本品为茶碱的胆碱盐，含茶碱６０％～６４％，作用与茶碱相似。口服易吸收，对胃肠刺激小，可耐受较大剂量，对心脏和神经系统的影响较少。适用于支气管哮喘，也用于心源性哮喘。

【用法与用量】

１．成人口服，一次０．１～０．２ｇ（１～２片），３次／ｄ。极量：一次０．５ｇ（５片），１ｇ／ｄ。

２．小儿口服，一日按体重１０～１５ｍｇ／ｋｇ，分３～４次。

【不良反应】与氨茶碱相似，但胃肠道反应较小。

【制剂与规格】胶囊剂：１２５ｍｇ、２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品不适用于哮喘持续状态或急性支气管痉挛发作的患者。

２．应定期监测血清茶碱浓度，以保证最大的疗效而避免血药浓度过高的危险。

３．肾功能或肝功能不全的患者、年龄超过５５岁特别是男性患者、任何原因引起的心力衰竭患者、持续发热患者、使用某些药物的患者及茶碱清除率减低者，应酌情调整用药剂量或延长用药间隔时间。

４．茶碱制剂可致心律失常和（或）使原有的心律失常加重；患者心率和（或）节律的任何改变均应进行监测和研究。

５．高血压或有非活动性消化道溃疡病史的患者慎用本品。

【药物相互作用】同氨茶碱。

无水茶碱

其他名称：茶碱，葆乐辉，舒弗美，优喘平。

【药代动力学】本品口服后，其活性成分在胃肠道定量释放，可被机体完全吸收，吸收后与血浆蛋白结合率约５０％，Ｖｄ为０．５Ｌ／ｋｇ。一次口服４００ｍｇ本品，ｔｍａｘ、Ｃｍａｘ、平均血药浓度分别为（８．１２±０．２２）ｈ、（１３．８２±１．４６）μｇ／ｍＬ、（５．８０±０．８３）μｇ／ｍＬ，稳态有效血药浓度维持在５～１５ｇ／ｍＬ。本品９０％经肝脏代谢，其余１０％以原形由尿液排出。

【作用与用途】作用同氨茶碱。适用于支气管哮喘、慢性阻塞性肺疾病。

【用法与用量】口服：对病情稳定和不是处于急性哮喘状态的患者，可以本品４００ｍｇ开始治疗。服药３ｄ后，如果临床反应不满意，又无不良反应，则可将剂量递增２５％，若出现疗效的同时伴有不良反应，则应根据不良反应的严重程度停药１次或减量２５％左右。

【不良反应】与氨茶碱相似，但胃肠道反应较小。

【制剂与规格】胶囊剂：１２５ｍｇ、２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．消化性溃疡、肝肾功能不全、心力衰竭、持续高热、低氧血症、原发性高血压史的患者慎用。

２．茶碱的毒性常出现在血清浓度为１５～２０μｇ／ｍＬ，特别是在治疗开始，早期多见的有恶心、呕吐、易激动、失眠等。当血清浓度超过２０μｇ／ｍＬ，可出现心动过速、心律失常；血清中茶碱超过４０μｇ／ｍＬ，可发生发热、失水、惊厥等症状，严重者甚至发生呼吸抑制、心脏停搏而致死。

３．本品可通过胎盘屏障，也能分泌入乳汁，随乳汁排出，故孕妇、产妇及哺乳期妇女慎用。

４．新生儿血浆清除率低，血清浓度增加，应慎用。

５．老年人因血浆清除率降低，潜在毒性增加，５５岁以上患者慎用。

【药物相互作用】

１．与别嘌醇、西咪替丁、环丙沙星、红霉素及口服避孕药合用，可使茶碱血浓度增加。

２．与利福平合用时，可使血清浓度降低。

３．与苯妥英合用时，二者血药浓度均降低。

４．勿与非选择性β受体阻断药同时使用。

二羟丙茶碱Ｄｉｐｒｏｐｈｙｌｌｉｎｅ

其他名称：喘定，甘油茶碱（Ｇｌｙｐｈｙｌｌｉｎｅ）。

【药代动力学】本品能迅速被吸收，ｔ１／２为２～２．５ｈ。主要以原形随尿排出。

【作用与用途】本品为茶碱的中性衍生物，对胃黏膜刺激小。作用与氨茶碱相似，平喘作用仅是茶碱的１／５。适用于支气管哮喘、慢性阻塞性肺疾病。

【用法与用量】

１．口服０．２ｇ，３次／ｄ。

２．静脉给药本品０．２５ｇ加入１０％葡萄糖注射液２０～４０ｍＬ中静脉注射（２０ｍｉｎ以上注射完），还可用０．５ｇ加入１０％葡萄糖注射液５００ｍＬ中静脉滴注，１ｍｇ／ｍｉｎ。

【不良反应】与氨茶碱相似，但胃肠道及心血管不良反应均较小。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ、０．２ｇ。注射液：０．２５ｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】本品遇光易变质。其余同氨茶碱。

【药物相互作用】

１．与红霉素、林可霉素、克林霉素及某些氟喹诺酮类并用可减少本品的清除，血药浓度增高而易中毒。

２．碳酸锂可加速本品清除，使本品疗效降低。

多索茶碱Ｄｏｘｏｆｙｌｌｉｎｅ

其他名称：安赛玛，朗明。

【药代动力学】口服吸收迅速，健康成人一次口服本品０．４ｇ，ｔｍａｘ为１．２２ｈ，Ｃｍａｘ为１．９μｇ／ｍＬ。进食可使Ｃｍａｘ降低，ｔｍａｘ延迟，宜增加本品剂量。吸收后广泛分布于各脏器，其中以肺中含量最高。以原形和代谢物形式从尿中排泄，主要代谢物为β－羟乙基茶碱。ｔ１／２为７．４２ｈ。

【作用与用途】本品是甲基黄嘌呤的衍生物，是一种支气管平滑肌扩张剂，可松弛支气管平滑肌，其机制是通过抑制平滑肌细胞内的磷酸二酯酶而起作用。用于支气管哮喘、喘息型慢性支气管炎及其他支气管痉挛引起的呼吸困难。

【用法与用量】

１．口服每次０．２～０．４ｇ，２次／ｄ。

２．静脉用药本品注射液２００ｍｇ以２５％葡萄糖注射液稀释至４０ｍＬ缓慢静脉注射，时间在２０ｍｉｎ以上，１２ｈ一次；或者本品３００ｍｇ加入５％葡萄糖注射液或生理盐水１００ｍＬ中，缓慢静脉滴注，１次／ｄ；多索茶碱氯化钠注射液１００ｍＬ缓慢静脉滴注，１次／ｄ。

【不良反应】可有恶心、呕吐、上腹部不适、头痛、失眠、易怒、心动过速及期外收缩。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ。注射液：１０ｍＬ（含多索茶碱０．１ｇ）、１００ｍＬ（含多索茶碱０．３ｇ与氯化钠０．９ｇ）。

【注意事项】

１．茶碱类药物个体差异较大，多索茶碱剂量亦要视个体病情变化选择最佳剂量和用药方法。必要时监测血药浓度。

２．甲状腺功能亢进、窦性心动过速、心律失常者，须遵医嘱用药。

３．严重心、肺、肝、肾功能异常者，以及活动性胃、十二指肠溃疡患者慎用。

４．本品不得与其他黄嘌呤类药物同时服用，建议不要同时饮用含咖啡因的饮料或食品。

【药物相互作用】

１．巴比妥类和大环内酯类（如红霉素）对本品代谢影响不明显。

２．与氟喹酮类药物如伊诺沙星、环丙沙星合用时宜减量。

三、Ｍ受体阻断药

异丙托溴铵ＩｐｒａｔｒｏｐｉｕｍＢｒｏｍｉｄｅ

其他名称：异丙阿托品，溴化异丙托品，爱全乐（Ａｔｒｏｖｅｎｔ）。

【药代动力学】本品吸入后起效时间为５～１５ｍｉｎ，持续４～６ｈ。吸入的药物几乎不吸收，检出到的血药浓度仅为０．０６μｇ／ｍＬ。在肝内代谢作用持续３～４ｈ。由粪便排泄。

【作用与用途】本品是一种对支气管平滑肌有较高选择性的强效抗胆碱药，松弛支气管平滑肌作用较强，对呼吸道腺体和心血管系统的作用不明显。其扩张支气管的剂量仅及抑制腺体和加快心率剂量的１／２０～１／１０。用于防治支气管哮喘和哮喘型慢性支气管炎，尤适用于因用β受体激动剂产生肌肉震颤、心动过速而不能耐受此类药物的患者。

【用法与用量】喷雾吸入：一次４０～８０μｇ，２～４次／ｄ。使用时先除去罩壳帽，将罩壳横眼套在喷头上，将瓶倒置，罩壳含在口内，对准咽喉，在吸气的同时揿压阀门上的喷头，吸入喷出的药液，屏气片刻。必要时可再重复如上揿吸一次。

【不良反应】少数患者有口干、咽部刺激感。

【制剂与规格】气雾剂：含药０．０２５％，每喷２０μｇ、４０μｇ，每瓶２００喷。定量喷雾剂：２０μｇ×２００喷／１０ｍＬ。

【注意事项】

１．虹膜角膜角狭窄的青光眼患者、前列腺肥大引起的尿道梗阻者、孕妇及哺乳期妇女慎用。

２．气雾剂误喷入眼睛时，可发生眼调节失调。

【药物相互作用】与β受体激动剂或黄嘌呤类药物合用可加强本品的支气管扩张作用。

异丙东莨菪碱Ｉｓｏｐｒｏｐｙｌｓｃｏｐｏｌａｍｉｎｅ

其他名称：溴异丙东碱，溴化异丙东莨莞碱，异丙东碱。

【药代动力学】气雾吸入后５ｍｉｎ起效，３０～６０ｍｉｎ达作用高峰，可维持３～５ｈ。在体内消除缓慢，ｔ１／２为８～６３ｈ。主要由肾脏排泄。

【作用与用途】本品可选择性地解除支气管平滑肌痉挛，舒张支气管，作用与溴化异丙托品相似，心血管不良反应轻微。适用于支气管哮喘、慢性阻塞性肺疾病。

【用法与用量】气雾吸入：每次１８０μｇ（相当于揿喷３次），２～４次／ｄ。

【不良反应】极少数患者有轻度口干、恶心的不良反应。

【制剂与规格】气雾剂：每瓶１４ｇ，含本品１２ｍｇ。

【注意事项】长期反复应用本品需注意肾功能检查。

【药物相互作用】尚不清楚。

噻托溴铵ＴｉｏｔｒｏｐｉｕｍＢｒｏｍｉｄｅ

其他名称：思力华（Ｓｐｉｒｉｖａ），天晴速乐。

【药代动力学】本品是非手性四价铵化合物，在水中少量溶解。以干粉吸入给药。一般采用吸入途径给药时，大部分药物沉积在胃肠道，只有少量药物到达靶器官肺。下面所述的药代动力学资料许多是用于高于推荐治疗的高剂量得来的。

吸收：给年轻的健康志愿者吸入干粉后，测得的绝对生物利用度为１９．５％，提示到达肺的部分生物利用度很高。根据该药的化学结构（四价铵化合物）和体外试验结果可以推测，噻托溴铵在胃肠道吸收差（１０％～１５％）。噻托溴铵的口服溶液的绝对生物利用度只有２％～３％。噻托溴铵在吸入５ｍｉｎ后达到最高血药浓度。由于其四价铵化合物的特性，食物不影响它的吸收。

分布：该药与血浆蛋白结合率达７２％，Ｖｄ为３２Ｌ／ｋｇ。在稳态时，慢性阻塞性肺疾病（ＣＯＰＤ）患者吸入１８μｇ的干粉后５ｍｉｎ测得的Ｃｍａｘ为１７～１９ｐｇ／ｍＬ，其后以多室模型的方式迅速下降，稳态的血药谷浓度为３～４ｐｇ／ｍＬ。肺的局部浓度未知，但从给药方式可以看出肺的实际药物浓度较高。对大鼠进行研究表明，噻托溴铵不能通过血－脑脊液屏障。

代谢：代谢的程度非常小，静脉注射药物后有７４％的剂量以原形从肾脏排泄，

消除：噻托溴铵的终末半衰期在吸入后５～６ｄ。年轻健康志愿者静脉注射后总清除率为８８０ｍＬ／ｍｉｎ，个体之间变异性为２２％。吸入干粉后１４％的剂量经尿排出，其余药物主要为在肠道未被吸收的药物，经粪便排泄。ＣＯＰＤ患者连续每日１次吸入，２～３周后达到药代动力学稳态，其后无进一步的药物累积。

【作用与用途】本品是一个长效特异性的抗毒蕈碱药物，临床上通常作为抗胆碱能药物。通过和支气管平滑肌上的毒蕈碱受体结合，可抑制副交感神经末端所释放的乙酰胆碱的胆碱能（支气管收缩）作用。其对毒蕈碱受体亚型Ｍ１～Ｍ５有相似的亲和力。在呼吸道中竞争性地且可逆性地抑制Ｍ３受体，可引起平滑肌松弛。此作用呈剂量依赖性，并可持续２４ｈ以上，作用时间长可能是由于其与Ｍ３受体解离非常慢，其解离半衰期显著长于异丙托溴铵。作为四价铵抗胆碱能药物，噻托溴铵在吸入给药时是局部（支气管）选择性的，由此可达到治疗效果而不至于产生全身性抗胆碱能作用。

适用于ＣＯＰＤ的维持治疗，包括慢性支气管炎和肺气肿、伴随性呼吸困难的维持治疗及急性发作的预防。

【用法与用量】吸入给药：临用前，取胶囊１粒放入专用吸入器的刺孔槽内，用手指揿压按钮，胶囊两端分别被细针刺孔，然后将口吸器放入口腔深部，用力吸气，胶囊随着气流产生快速旋转，胶囊中的药粉即喷出囊壳，并随气流进入呼吸道。成人：一次１粒，１次／ｄ。对老年患者、肝功能不全和肾功能不全患者无须调整剂量，但对中、重度肾功能不全患者（Ｃｃｒ＜５０ｍＬ／ｍｉｎ）必须进行密切监控。

【不良反应】

１．最经常发生的不良反应为口干。大约１４％的患者发生口干，通常较轻微且随着持续治疗该反应会消失。

２．其他尚有便秘、心动过速、心悸、鼻窦炎、咽炎、排尿困难、尿潴留、恶心、声音嘶哑和头晕。

【制剂与规格】胶囊剂：１８μｇ（按噻托溴铵计，相当于噻托溴铵一水合物２２．５μｇ）。

【注意事项】

１．噻托溴铵作为每日一次维持治疗的支气管扩张药，不应用作支气管痉挛急性发作的初始治疗（抢救治疗）药物。

２．在吸入噻托溴铵粉末后有可能立即发生过敏反应。

３．与其他抗胆碱能药物一样，对于闭角型青光眼、前列腺增生或膀胱颈梗阻的患者应谨慎使用。

４．吸入药物可能引起吸入性支气管痉挛。

５．与所有主要经肾脏排泄的药物一样，对于中、重度肾功能不全（肌酐清除率≤５０ｍＬ／ｍｉｎ）的患者，只有在预期利益大于可能产生的危害时，才能使用噻托溴铵。尚无严重肾功能不全患者长期使用噻托溴铵的经验。

６．胶囊应该密封于囊泡中保存，仅在用药时取出，取出后应尽快使用，否则药效会降低，不小心暴露于空气中的胶囊应丢弃。

７．患者需注意避免将药物粉末弄入眼内。必须告知患者药粉误入眼内可能引起或加重闭角型青光眼、眼睛疼痛或不适、短暂视力模糊、视觉晕轮或彩色影像并伴有结膜充血引起的红眼和角膜水肿的症状。如果出现闭角型青光眼的征象，应停止使用并立即去看医生。

８．噻托溴铵的使用不得超过每日１次。胶囊仅供吸入，不能口服。

９．未进行对驾驶和操作机械能力影响的研究。根据在推荐剂量下得到的药理学和不良反应特性，未有证据显示会影响驾驶和操作机械的能力。

【药物相互作用】尽管未进行过正式的药物相互作用研究，但噻托溴铵吸入性粉末与其他药物同时使用未发现不良反应，这些药物包括拟交感的支气管扩张剂、甲基黄嘌呤、口服或者吸入性甾体类药物等。噻托溴铵与其他抗胆碱能药物合用未进行过研究，因此不推荐与其他抗胆碱能药物合用。

四、肥大细胞膜稳定剂及介质拮抗剂

色甘酸钠ＳｏｄｉｕｍＣｒｏｍｏｇｌｉｃａｔｅ

其他名称：色苷酸二钠，咳乐钠，咽泰（Ｉｎｔａｌ）。【药代动力学】口服不吸收，吸入后肺吸收５％～１０％。吸入法给药后１５～２０ｍｉｎ即生效，ｔ１／２为１～１．５ｈ，作用持续时间可达３～６ｈ。无蓄积作用，由尿液及胆汁中迅速排泄。

【作用与用途】以往认为本品可稳定肥大细胞细胞膜，抑制肥大细胞脱颗粒，阻止炎性介质释放，从而舒张支气管平滑肌。目前认为其常用剂量难以达到阻止炎性介质释放的作用，故本品平喘作用可能与下列因素有关：①直接抑制各种刺激引起的神经反射，阻止支气管平滑肌痉挛。②抑制血小板活化因子活性，舒张支气管。③稳定肥大细胞细胞膜和嗜碱性粒细胞，减少炎性介质释放。④降低气道高反应性。适用于预防各型哮喘发作，尤以外源性哮喘及运动性哮喘为佳，还可用于过敏性鼻炎、花粉症等。

【用法与用量】

１．干粉剂吸入每次２０～４０ｍｇ，３次／ｄ。

２．气雾剂吸入每次２～４ｍｇ，３～４次／ｄ。

【不良反应】吸入时，少数患者有口干、咽部刺激感、咳嗽、胸部紧迫感及恶心等，甚至可引发哮喘，同时吸入异丙肾上腺素可避免其发生。

【制剂与规格】干粉剂：２０ｍｇ，用专用喷雾器吸入。气雾剂：每瓶７００ｍｇ（２００揿），每揿３．５ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇慎用。

２．防治外源性哮喘，应在接触过敏源前１～２周给药；预防运动性哮喘可在运动前１５ｍｉｎ用药。

【药物相互作用】本品与异丙肾上腺素合用时疗效可增加。

奈多罗米Ｎｅｄｏｃｒｏｍｉｌ

其他名称：尼多考米钠，奈多罗米钠，Ｔｉｌａｄｅ。

【药代动力学】口服不吸收，气雾吸入后沉积于口、咽及支气管黏膜上，然后经呼吸道局部吸收，并在胆汁和尿中以原形排泄。沉积于口咽的药物咽下后经消化道排出。本品在体内不能被代谢，长期给药不会蓄积或留于任何组织。

【作用与用途】可抑制来自呼吸道的各种细胞的炎症介质释放，具有特异的抗炎作用。可拮抗运动、吸入抗原、冷空气和大气污染物所致的支气管痉挛，比色苷酸二钠强４～８倍。降低阻塞性肺病患者的气道高反应性。用于预防性治疗各种原因诱发的哮喘和哮喘型慢性支气管炎。

【用法与用量】雾化吸入：成人及１２岁以上儿童，每次２喷，２次／ｄ，必要时可增加至４次／ｄ。

【不良反应】较少而轻微，可有恶心、呕吐、腹痛、腹泻、一过性头痛等。开始应用时可致咳嗽、支气管痉挛。

【制剂与规格】气雾剂：每瓶２２４ｍｇ（１１２喷）、１１２ｍｇ（５６喷），每喷２ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇及哺乳期妇女慎用。

２．应在哮喘发作前２周开始规律应用，而不是为控制急性症状临时用药。

酮替芬Ｋｅｔｏｔｉｆｅｎ

其他名称：噻哌酮。

【作用与用途】本品兼有组胺Ｈ１受体拮抗作用和抑制过敏反应介质释放作用，不仅抗过敏作用较强，且药效持续时间较长，故对预防各种支气管哮喘发作及外源性哮喘的疗效比对内源性哮喘更佳。用于过敏性鼻炎、过敏性支气管哮喘。

【用法与用量】口服：一次１ｍｇ，２次／ｄ，早、晚各服１次。

【不良反应】

１．常见有嗜睡、倦怠、口干、恶心等胃肠道反应。

２．偶见头痛、头晕、迟钝及体重增加。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ。

【注意事项】

１．服药期间不得驾驶机动车、船，不得从事高空作业、机械作业及精密仪器操作。

２．孕妇及过敏体质者慎用。

３．对本品过敏者禁用。

【药物相互作用】

１．与多种中枢神经抑制剂或乙醇并用，可增强本品的镇静作用，应予避免。

２．不得与口服降血糖药并用。

曲尼司特Ｔｒａｎｉｌａｓｔ

其他名称：肉桂氨茴酸，利喘平，利喘贝，Ｒｉｚａｂｅｎ。

【药代动力学】口服后在胃肠道吸收迅速，２～３ｈ达血药浓度峰值。广泛分布于所有脏器、组织中，以支气管、肺浓度最高，肝、肾、小肠次之，ｔ１／２５～８．６ｈ，至２４ｈ血药浓度明显降低，４８ｈ难以检出。在肝脏代谢，主要从尿液排出。体内代谢产物有本品的４位脱甲基产物及硫酸和葡萄糖醛酸的结合物。

【作用与用途】本品是治疗变态反应疾病的药物，可抑制肥大细胞和嗜碱性粒细胞释放组胺和５－羟色胺等介质，并拮抗组胺及白三烯致支气管平滑肌痉挛的作用。适用于预防哮喘发作。

【用法与用量】口服：每次０．１ｇ，３次／ｄ；儿童５ｍｇ／ｋｇ，分３次服。本品为预防用药，起效慢，短期作用不明显，一般用药４周以上，２～３个月为一个疗程。

【不良反应】

１．少见食欲缺乏、恶心、腹痛、腹泻、胃部不适感、皮疹、过敏等反应。

２．偶见头痛、嗜睡、眩晕、失眠、倦怠和膀胱炎（尿频、尿急、尿痛、血尿）症状，ＡＬＴ、ＡＳＴ、ＡＬＰ上升，此时应停药或减量观察。

３．罕见心悸、水肿、面色潮红等表现，一般停药或减量后可恢复正常。

【制剂与规格】胶囊剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．肝肾功不全者、孕妇、哺乳期妇女、驾驶员、机械操作者、高空作业者慎用。

２．本品起效较缓，不能迅速缓解症状，急性发作时应应用其他药物。

３．本品可引起膀胱炎等症状。

４．肝功异常时常伴有外周血嗜酸性粒细胞增多，给药过程中应定期复查血常规。

５．长期使用激素者使用本品，应缓慢减少激素用量，不可突然停药。

６．对本品过敏者禁用。

扎鲁司特Ｚａｆｉｒｌｕｋａｓｔ

其他名称：安可来。

【药代动力学】口服吸收良好，服后约３ｈ血浆浓度达峰值。服药２ｈ内，药物血浆浓度尚未达到峰值时便可在基础支气管运动张力上产生明显的首剂效应。血浆蛋白结合率为９９％，口服剂量的１０％通过尿排泄，８９％通过大便排泄，ｔ１／２约为１０ｈ。药代动力学在正常人群和肾损害患者无显著差异。与食物同服时大部分患者（７５％）的生物利用度降低，其降低幅度可达４０％。

【作用与用途】本品作为一种多肽性白三烯Ｃ４、Ｄ４、Ｅ４（ＬＴＣ４、ＬＴＤ４、ＬＴＥ４）等超敏反应慢反应物质的受体拮抗剂，竞争性抑制白三烯活性，有效地预防白三烯多肽所致的血管通透性增加而引起的气道水肿，同时抑制白三烯多肽产生的气道嗜酸性粒细胞的浸润，减少气管收缩和炎症，减轻哮喘症状。本品具有高度选择性，仅作用于白三烯受体，不影响前列腺素、血栓素、胆碱能及组胺受体。主要用于哮喘的预防和长期治疗。

【用法与用量】口服：成人和１２岁以上（包括１２岁）儿童，起始剂量为２０ｍｇ／次，２次／ｄ。一般维持剂量为２０ｍｇ／次，２次／ｄ，剂量可逐步增加至一次最大量４０ｍｇ，２次／ｄ，可能疗效最佳，但不应超过最大推荐剂量。用于预防哮喘，应持续用药。老年人及肝损害患者，起始剂量为２０ｍｇ／次，２次／ｄ，然后根据临床反应调整剂量。

【不良反应】

１．本品的耐受性良好，使用时可能引起头痛或胃肠道反应，这些症状通常较轻微。

２．包括荨麻疹及血管神经性水肿的过敏反应已见报道，皮疹及水疱也已见报道。

３．偶见氨基转移酶升高，继续治疗或停药后可恢复正常。极少数患者因药物介导的肝炎而氨基转移酶持续异常，这种情况常在停用本品后恢复正常。

４．通过安慰剂的对照观察发现，使用本品的老年患者感染的发生率增加，但症状较轻，主要影响呼吸道，不必中止治疗。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ、４０ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品及其中任一组分过敏者禁用。

２．在哮喘的缓解期，仍应按时服用本品以保证疗效。在急性发作期，通常仍应维持本品治疗。

３．与吸入糖皮质激素和色甘酸类药（色甘酸钠，奈多罗米）相同，本品不适用于解除哮喘急性发作时的支气管痉挛。

４．有关本品治疗易变性哮喘或不稳定性哮喘的研究尚未报道。

５．不宜用本品突然替代吸入或口服的糖皮质激素。在重度哮喘患者的治疗中，在考虑减少激素用量时应谨慎。在停用口服激素的重度哮喘患者中，极少数发生嗜酸性粒细胞浸润，偶表现为以全身血管炎为临床特点的Ｃｈｕｒｇ－Ｓｔｒａｕｓｓ综合征（变应性肉芽肿性血管炎），但尚未发现本品与此综合征之间有因果关系。

６．使用本品治疗期间，血清氨基转移酶有可能升高，通常表现短暂而无症状，但可能是肝毒性的早期表现。如有肝功能不全的症状或体征出现，应该测定血清氨基转移酶，尤其是血清ＡＬＴ，且随后对患者进行处理。是否中断本品治疗应在权衡肝功能损害和使用本品之间的利弊后，依个体情况决定。

７．本品不被推荐用于肝硬化在内的肝功能损害患者。

８．动物试验证明本品不影响生育能力，无致畸作用和对胎儿的毒性作用。然而，尚未研究孕妇服用本品的安全性，故孕妇持续用药应权衡利弊。仅在确实需要时才使用本品。

【药物相互作用】

１．本品可与其他哮喘和过敏症常规治疗药联合使用。

２．与吸入糖皮质激素、吸入和口服支气管扩张剂、抗生素和抗组胺药、口服避孕药同服时未见不良相互作用。

３．与阿司匹林合用，可使本品的血浆浓度升高约４５％，但其不至于引起相应临床效应。

４．与红霉素合用，使本品血浆浓度降低约４０％；与茶碱合用能导致本品血浆浓度下降３０％，但不影响茶碱的血浆水平。

５．与特非那定合用能导致本品ＡＵＣ降低５４％，但对血浆特非那定水平无影响。

６．与华法林合用能导致最大凝血酶原时间延长约３５％，合用时建议密切监测凝血酶原时间。二者之间的相互作用可能是由于本品抑制了ＣＹＰ２Ｃ９异构酶系统。

孟鲁司特钠ＭｏｎｔｅｌｕｋａｓｔＳｏｄｉｕｍ

其他名称：顺尔宁。

【药代动力学】

吸收：口服吸收迅速而完全。成人空腹服用１０ｍｇ薄膜包衣片后，血浆浓度于３ｈ达到峰值浓度。平均口服生物利用度为６４％。普通饮食对口服生物利用度和Ｃｍａｘ无影响。

分布：９９％以上与血浆蛋白结合。Ｖｓｓ平均为８～１１Ｌ。只有极少量通过血－脑脊液屏障。

代谢：几乎被完全代谢。在用治疗剂量的研究中，成人和儿童稳态情况下，血浆中未测出代谢物。平均ｔ１／２为２．７～５．５ｈ。在口服剂量高至５０ｍｇ的范围内，药代动力学近似线性关系。未发现清晨和夜间服用本品的药代动力学有差异。每日１次服用１０ｍｇ，血浆中只有极少量的原形药积聚。

排泄：在健康成人中平均血浆清除率为４５ｍＬ／ｍｉｎ。原形药及其代谢物几乎全经由胆汁排泄。

【作用与用途】本品是一种口服的选择性白三烯受体拮抗剂，能特异性抑制半胱氨酰白三烯（ＣｙｓＬＴ１）受体。适用于成人和儿童哮喘的预防和长期治疗，包括预防白天和夜间的哮喘症状，治疗对阿司匹林敏感的哮喘患者及预防运动引起的支气管收缩。

【用量及用法】１５岁及１５岁以上成人剂量为每日１０ｍｇ，睡前服用。６～１４岁儿童剂量为每日服用咀嚼片５ｍｇ，睡前服用。该组患者不需要按年龄调整剂量。６岁以下患儿的安全有效剂量及用法尚未确定。

【不良反应】一般耐受性良好，不良反应较轻微。可能出现腹痛和头痛。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。咀嚼片剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．口服治疗急性哮喘发作的疗效尚未确定，故不应用于治疗急性哮喘发作。

２．应劝告患者准备好必要的急救药品。虽然合用的吸入皮质类固醇制剂可在医生监督下逐渐减量，但不应骤然使用本品取代吸入或口服皮质类固醇制剂。

【药物相互作用】

１．本品可与其他常规用于预防及长期治疗哮喘的药物合用。

２．本品临床推荐剂量对茶碱、泼尼松龙、口服避孕药（炔雌醇／炔诺酮３５／１）、特非那定、地高辛和华法林的药代动力学无重要影响。合用苯巴比妥时建议不必调整剂量。

五、肾上腺糖皮质激素类药物

肾上腺糖皮质激素类药物是目前治疗变应性炎症最常用、最有效的药物。全身应用激素应坚持大剂量、短疗程的原则。局部吸入激素适用于轻、中度哮喘发作者。全身应用激素后病情稳定维持治疗者、有全身应用激素禁忌证者、青春发育期前哮喘者应尽早吸入激素，以便青春期后终止发作。

倍氯米松Ｂｅｃｌｏｍｅｔｈａｓｏｎｅ

其他名称：必可酮，倍氯松，双丙酸酯，二丙酸倍氯米松。

【药代动力学】本品亲脂性较强，易渗透，约吸入量的２５％到达肺部。

【作用与用途】本品为人工合成的强效外用肾上腺皮质激素类药物。其气雾剂外用具有如下作用：①抗炎、抗过敏、止痒及减少渗出作用，能抑制支气管渗出物、消除支气黏膜肿胀、解除支气管痉挛。②可以减轻和防止组织对炎症的反应，能消除局部非感染性炎症引起的发热、发红及肿胀，从而减轻炎症的表现。③免疫抑制作用：防止或抑制细胞中介的免疫反应，延迟性过敏反应，并减轻原发免疫反应的扩展。④本品局部应用，对钠潴留及肝糖原异生作用很弱，也无雄性、雌性及蛋白同化激素样的作用，对体温和尿也无明显影响。吸入给药对支气管喘息的疗效比口服更有效。可用气雾吸入法缓解哮喘症状和治疗过敏性鼻炎。

【用法与用量】雾化吸入：成人一般一次喷药０．０５～０．１ｍｇ（每揿约喷出主药０．０５ｍｇ），３～４次／ｄ。重症用全身性皮质激素控制后再用本品治疗，每日最大量不超过１ｍｇ。儿童用量按年龄酌减，每日最大量不超过０．８ｍｇ。症状缓解后逐渐减量。

【不良反应】声音嘶哑、咽部刺激感、口腔真菌感染。

【制剂与规格】必可酮５０气雾剂：每瓶总重１８ｇ，内含丙酸倍氯米松１０ｍｇ，每喷含丙酸倍氯米松５０μｇ。必可酮２５０气雾剂：每瓶总重１７ｇ，内含丙酸倍氯米松５０ｍｇ，每喷含丙酸倍氯米松２５０μｇ。

【注意事项】

１．肺结核、肺真菌感染患者及孕妇慎用。

２．每次吸入后用清水漱口３次。

３．气雾剂只用于慢性哮喘，急性发作时应使用其他平喘药，待控制症状后再加用本品气雾吸入。

４．用药后应在哮喘控制良好的情况下逐渐停用口服皮质激素，一般在本气雾剂治４～５ｄ后才慢慢减量停用。

【药物相互作用】胰岛素能与本品产生拮抗作用，糖尿病者应注意调整用药剂量。

布地奈德Ｂｕｄｅｓｏｎｉｄｅ

其他名称：丁地松，英福美，普米克令舒，普米克（Ｐｕｌｍｉｃｏｒｔ）。【药代动力学】吸入给药后，１０％～１５％在肺部吸收，吸入单剂１ｍｇ，约１０ｍｉｎ后血药浓度达峰，为２ｎｍｏｌ／Ｌ。生物利用度约为２６％，其中２／５来自经口吞咽的部分。血浆蛋白结合率为８５％～９０％。约９０％经肝脏首关代谢，主要代谢物６β－羟基布地奈德和１６α－羟基泼尼松龙的活性不到原药的１％。以代谢物形式经肾排泄。

【作用与用途】本品为非卤化乙缩醛类糖皮质激素，吸入后对气道有极强的抗炎作用，而全身不良反应甚小。用于非糖皮质激素依赖性或糖皮质激素依赖性的支气管哮喘和哮喘性慢性支气管炎患者。

【用法与用量】

１．雾化吸入按个体化给药。在严重哮喘和停用或减量使用口服糖皮质激素的患者，成人开始时一日２００～１６００μｇ，分２～４次使用（较轻患者一日２００～８００μｇ，较严重患者则是一日８００～１６００μｇ）。一般一次２００μｇ，早、晚各１次；病情严重时，一次２００μｇ，４次／ｄ。小儿，２～７岁：一日２００～４００μｇ，分２～４次使用；７岁以上：一日２００～８００μｇ，分２～４次使用。

２．鼻喷吸入用于鼻炎，一日２５６μｇ，可于早晨１次喷入（每侧鼻腔１２８μｇ）或早、晚分２次喷入。奏效后减至最低有效量。

【不良反应】

１．可能发生轻度喉部刺激、咳嗽、声嘶。

２．口咽部念珠菌感染。

３．速发或迟发型变态反应，包括皮疹、接触性皮炎、荨麻疹、血管神经性水肿和支气管痉挛。

４．精神症状，如紧张、不安、抑郁和行为障碍等。

【制剂与规格】气雾剂：２０ｍｇ（５ｍＬ），每瓶１００喷，每喷含布地奈德２００μｇ；１０ｍｇ（１０ｍＬ），每瓶２００喷，每喷含布地奈德５０μｇ。

【注意事项】

１．对于本品任一成分过敏者禁用。

２．孕妇及哺乳期妇女应慎用；２岁以下小儿应慎用或不用。

３．与口服糖皮质激素相比，在达到抗哮喘的等效剂量时，吸入型糖皮质激素的全身性作用较低。

４．不应试图靠吸入本品快速缓解哮喘急性发作，仍需吸入短效支气管扩张药。如发现患者使用短效支气管扩张药无效或他们所需的吸入剂量较平时增加，则应就诊，并考虑增强抗感染治疗。

５．以吸入治疗替代全身糖皮质激素用药，有时不能控制需全身用药才能控制的变态反应性疾病，如鼻炎、湿疹，这些变态反应性疾病需以全身的抗组胺药及（或）局部剂型控制症状。

６．长期使用本品气雾剂的局部和全身作用尚不完全清楚。一旦哮喘被控制，就应该确定用药剂量至最小有效剂量。

７．肝功能下降可轻度影响本品的清除。

８．肺结核患者使用本品可能需慎重考虑。

９．在多数情况下，偶尔的过量不会产生任何明显症状，但会降低血浆皮质醇水平，增加血液循环中中性粒细胞的数量和百分比。淋巴细胞和嗜酸性粒细胞数量和百分比会同时降低。习惯性的过量会引起肾上腺皮质功能亢进和下丘脑－垂体－肾上腺轴抑制。

【药物相互作用】

１．酮康唑及西咪替丁可影响本品的体内代谢，在推荐剂量下无明显临床意义。

２．未见布地奈德与其他治疗哮喘的药物发生有临床意义的相互作用的报道。

氟替卡松Ｆｌｕｔｉｃａｓｏｎｅ

其他名称：辅舒酮，辅舒良。

【药代动力学】吸入剂量为每日２０００μｇ（每次１０００μｇ，２次／ｄ），给药３０～６０ｍｉｎ后，药物血浆浓度约为０．３ｎｇ／ｍＬ。生物利用度因剂型不同为１０％～３０％。由于被吞咽的吸入剂量经消化道后所产生的生物利用度几乎为零，所以药物全身的吸收可由药物到达肺部的量来决定。本品与其他吸入糖皮质激素在哮喘治疗的药代动力学和药效学方面具有许多相似的特性，但与其他同类皮质激素相比，由于其不完全的胃肠道吸收和显著的首关效应，吸入后的药物经吞咽进入系统循环的几乎为零。根据所用剂量不同，大部分（８７％～１００％）自粪便排泄，其中多达７５％为原形药物。１％～５％以代谢物形式经尿液排泄。血浆峰浓度在３～４ｈ内减少近９８％，在终末半衰期（约８ｈ）后，血浆中药物的浓度很低。

【作用与用途】按推荐剂量吸入丙酸氟替卡松后，在肺部显示出强效的糖皮质激素类抗炎作用，能够提高对哮喘症状的控制，减少其他药物如急救用支气管扩张剂的使用，并能阻止肺功能的下降。本品较低的全身生物利用度使其与全身性给药的皮质激素相比，其不良反应的发生率和严重程度明显较低。适用于成人及４岁和４岁以上儿童哮喘的预防性治疗。

【用法与用量】本品只能经口腔吸入。对吸气和吸药同步进行有困难的患者可以借助储雾罐。用药后４～７ｄ内显效。成人及１６岁以上儿童每次１００～１０００μｇ，２次／ｄ。通常为每次２揿，２次／ｄ。应依病情的严重程度给予患者合适的初始剂量。通常初始剂量为：轻度哮喘，每次１００～２５０μｇ，２次／ｄ；中度哮喘，每次２５０～５００μｇ，２次／ｄ；重度哮喘：每次５００～１０００μｇ，２次／ｄ。４岁以上儿童每次５０～１００μｇ，２次／ｄ。若本品不能达到医生处方的准确儿童剂量，请使用准纳器、碟式吸纳器给药或使用其他气雾剂。给药剂量超过１０００μｇ（５００μｇ，２次／ｄ）时，应借助储雾罐以减少对口腔和咽喉的不良作用。对老年患者、肝或肾功能损害的患者则无须调整剂量。应将剂量逐渐减少至可有效控制哮喘的最低剂量。

【不良反应】

１．某些患者出现口腔和咽部白色念珠菌感染，这样的患者于吸入后用水漱口可能是有益的，可在用本品继续吸入的同时局部用抗真菌药治疗白念珠菌感染。

２．某些患者吸入本品可能引起嗓音嘶哑，吸入后立即用水漱口可能是有益的。

３．与其他吸入疗法一样，给药后由于喘息立刻增加可出现相反的支气管痉挛，此时应立即吸入速效支气管扩张剂，立即停用本品，检查患者，如需要，改用其他疗法。

【制剂与规格】气雾剂：每瓶６０揿、１２０揿，每揿５０μｇ、１２５μｇ。

【注意事项】

１．肺结核、肺真菌感染患者及孕妇慎用。

２．每次吸入后用清水漱口３次。

【药物相互作用】

１．由于首关代谢作用和肠及肝中ＣＹＰ３Ａ４的高系统清除作用，通常吸入后丙酸氟替卡松的血药浓度很低。因此，不会出现具有临床意义的由丙酸氟替卡松引起的药物相互作用。

２．利托那韦（一种ＣＹＰ３Ａ４强抑制剂）可使丙酸氟替卡松血药浓度大幅度增加，导致血清皮质醇浓度的明显降低。因此，应避免将丙酸氟替卡松与利托那韦合用。同时服用ＣＹＰ３Ａ４强抑制剂（如酮康唑）时，应注意有可能造成丙酸氟替卡松系统暴露的增加。

沙美特罗替卡松粉吸入剂ＳａｌｍｅｔｅｒｏｌＸｉｎａｆｏａｔｅａｎｄ

ＦｌｕｔｉｃａｓｏｎｅＰｒｏｐｉｏｎａｔｅＰｏｗｄｅｒｆｏｒＩｎｈａｌａｔｉｏｎ

其他名称：舒利迭。

【药代动力学】在动物及人体内均无证据表明经吸入途径同时使用沙美特罗与丙酸氟替卡松会影响两成分各自的药代动力学。因此从药代动力学的角度来说两种成分可以分开考虑（详见有关章节）。

【作用与用途】本品为复方制剂，其组分为沙美特罗（以昔萘酸盐形式）和丙酸氟替卡松。沙美特罗起控制症状的作用，而丙酸氟替卡松改善肺功能并预防病情恶化。本品能为同时使用β受体激动剂和吸入型皮质激素治疗的患者提供更方便的方案。用于可逆性阻塞性气道疾病的常规治疗，包括成人和儿童哮喘。包括：接受有效维持剂量的长效β受体激动剂和吸入型皮质激素治疗的患者；目前使用吸入型皮质激素治疗但仍有症状的患者；接受支气管扩张剂常规治疗但仍然需要吸入型皮质激素的患者。

【用法与用量】粉雾吸入：使用舒利迭准纳器。成人和１２岁及１２岁以上的青少年每次１吸（５０μｇ沙美特罗和１００μｇ丙酸氟替卡松），２次／ｄ，或每次１吸（５０μｇ沙美特罗和２５０μｇ丙酸氟替卡松），２次／ｄ。４岁及４岁以上儿童每次１吸（５０μｇ沙美特罗和１００μｇ丙酸氟替卡松），２次／ｄ。尚无４岁以下儿童使用本品的资料。老年人和肝肾受损的患者无须调整剂量。

【不良反应】由于本品含有沙美特罗和丙酸氟替卡松，可以预计与每一成分相关的不良反应的类型及严重程度。这两种药物同时使用时并未发现其他的不良反应。

【制剂与规格】干粉吸入剂：每吸含５０μｇ沙美特罗和５００μｇ丙酸氟替卡松、５０μｇ沙美特罗和２５０μｇ丙酸氟替卡松、５０μｇ沙美特罗和１００μｇ丙酸氟替卡松。

【注意事项】

１．与所有吸入型皮质激素药物一样，活动期或静止期肺结核的患者慎用本品。甲状腺功能亢进患者慎用本品。

２．任何吸入型皮质激素都有可能引起全身反应，特别是长期大剂量使用，但其出现与口服皮质激素相比要少得多。可能出现的全身作用包括肾上腺抑制、儿童和青少年发育延迟、骨矿物密度降低、白内障和青光眼。因此将吸入型皮质激素的剂量调整至可维持有效控制的最小剂量是很重要的。

３．建议长期接受吸入型皮质激素治疗的儿童定期检查身高。

４．个别患者对吸入型皮质激素的反应比其他多数患者敏感。

５．由于存在肾上腺反应不足的可能，患者在由口服皮质激素转为吸入皮质激素时，应特别谨慎，并定期监测肾上腺皮质功能。全身性治疗应在开始使用吸入皮质激素的同时逐步撤销，并鼓励患者建立皮质激素警告卡，指明在紧急的时候可能需要的附加治疗。

６．在极个别的情况下，吸入皮质激素可能暴露出潜在的嗜酸性粒细胞疾病，如Ｃｈｕｒｇ－Ｓｔｒａｕｓｓ综合征。

７．人类妊娠与哺乳期间使用本品尚无足够经验。

【药物相互作用】由于在吸入剂量下达到的血浆浓度非常低，所以临床显著意义的药物相互作用不可能出现。在同时使用已知的强效ＣＹＰ３Ａ４抑制剂时（如迭康唑和利托那韦），应注意由于使用丙酸氟替卡松造成系统暴露增加的可能性。

布地奈德福莫特罗粉吸入剂ＢｕｄｅｓｏｎｉｄｅａｎｄＦｏｒｍｏｔｅｒｏｌ

ＦｕｍａｒａｔｅＰｏｗｄｅｒｆｏｒＩｎｈａｌａｔｉｏｎ

其他名称：信必可都保。

【药代动力学】本品含有布地奈德和福莫特罗，因此从药代动力学的角度来说两种成分可以分开考虑（详见有关章节）。

【作用与用途】本品含有福莫特罗和布地奈德两种成分，通过不同的作用模式在减轻哮喘的加重方面有协同作用。两种成分的作用机制分别如下：①布地奈德：吸入推荐剂量的布地奈德对肺具有糖皮质激素的抗炎作用，可减轻哮喘症状，阻止或延缓病情恶化，且相对不良反应比全身性用药少。该抗炎作用的详细机制尚不清楚。②福莫特罗：它是一种选择性β２受体激动剂，对有可逆性气道阻塞的患者有舒张支气管平滑肌的作用。支气管扩张作用起效迅速，在吸入后１～３ｍｉｎ内起效，单剂量可维持１２ｈ。布地奈德中加入福莫特罗，可改善哮喘症状和肺功能，减少病情恶化。适用于需要联合应用吸入皮质激素和长效β２受体激动剂的哮喘患者的常规治疗：吸入皮质激素和“按需”使用短效β２受体激动剂不能很好地控制症状的患者，或应用吸入皮质激素和长效β２受体激动剂症状已得到完全控制的患者。注意，信必可都保（８０μｇ，４．５μｇ／吸）不适用于严重哮喘患者。

【用法与用量】粉雾吸入：成年人和青少年（１２岁和１２岁以上）推荐剂量为：１～２吸／次，２次／ｄ（８０μｇ，４．５μｇ／吸或１６０μｇ，４．５μｇ／吸）。在常规治疗中，当每日２次剂量可有效控制症状时，应逐渐减少剂量至最低有效剂量，甚至每日１次给予。低于１２岁的儿童，有效性和安全性尚无完全确定。老年患者不需调整剂量。

【不良反应】因为本品含有布地奈德和福莫特罗，这两种药物的不良反应在使用信必可都保时也可出现。两药合并使用后，不良反应的发生率未增加。最常见的不良反应是β２受体激动剂治疗时所出现的可预期的药理学不良反应，如震颤和心悸。这些反应通常可在治疗的几日内减弱或消失。其他不良反应详见有关章节。

【制剂与规格】吸入剂：每吸１６０μｇ／４．５μｇ，每吸８０μｇ／４．５μｇ。

【注意事项】参见有关章节。

【药物相互作用】参见有关章节。

第四节 呼吸兴奋药

呼吸兴奋剂通过兴奋呼吸中枢和（或）周围化学感受器，直接或反射性地兴奋呼吸肌，加强呼吸运动，增加通气量，改善机体缺氧。该类药物剂量过大时，除兴奋呼吸中枢外，还可兴奋神经系统其他部分，引起肌肉震颤，严重者可致惊厥，增加耗氧量，对机体不利，故在应用过程中，应严密观病情并及时处理。

尼可刹米Ｎｉｋｅｔｈａｍｉｄｅ

其他名称：可拉明（Ｃｏｒａｍｉｎｅ）。

【药代动力学】口服或注射均易吸收。作用时间短暂，１次静脉注射仅维持５～１０ｍｉｎ，可能因药物再分布到全身组织。在体内部分转变为烟酰胺，再甲基化后经尿排出。

【作用与用途】可选择性地直接兴奋延髓中枢化学感受器，也可作用于主动脉体和颈动脉体周围化学感受器，使呼吸加深加快，增加通气量，还能拮抗二氧化碳潴留对呼吸中枢的抑制。适用于各种原因引起的呼吸衰竭及呼吸抑制。

【用法与用量】皮下、肌内或静脉注射：成人０．２５～０．５ｇ／次，必要时１～２ｈ重复用药，极量为一次１．２５ｇ；小儿６个月以下０．０７５ｇ／次，１岁０．１２５ｇ／次，４～７岁０．１７５ｇ／次。

【不良反应】恶心、呕吐、烦躁，大剂量可致心动过速、血压上升、出汗、肌肉震颤甚至惊厥。

【制剂与规格】注射液：０．３７５ｇ（１．５ｍＬ）、０．５ｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．尽量保证在呼吸道通畅前提下使用。

２．呼吸衰竭时勿间断使用。

３．病情稳定后逐渐减量以至停用。

【药物相互作用】与其他中枢兴奋药合用，有协同作用，可引起惊厥。

阿米苯唑Ａｍｉｐｈｅｎａｚｏｌｅ

其他名称：氨苯噻唑。

【作用与用途】本品为尼可刹米的衍生物，可刺激中枢化学感受器，兴奋呼吸肌，增加通气量，改善缺氧和二氧化碳潴留，作用强度较尼可刹米强。适用于Ⅱ度呼吸衰竭及镇静催眠药中毒。

【用法与用量】

１．口服每次１００ｍｇ，３～４次／ｄ。２．静脉注射每次１００ｍｇ，１０ｍｉｎ以上注完。

【不良反应】常见恶心、呕吐、失眠、手指颤抖、皮疹，大剂量可致惊厥。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。注射液：１００ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】尽量保证在呼吸道通畅前提下使用。

洛贝林Ｌｏｂｅｌｉｎｅ

其他名称：山梗菜碱，祛痰菜碱，半边莲碱。

【药代动力学】静脉注射后，其作用持续时间短，一般为２０ｍｉｎ。

【作用与用途】能选择性地兴奋颈动脉体化学感受器，反射地兴奋呼吸中枢，大剂量也能直接兴奋呼吸中枢。临床主要用于新生儿窒息、一氧化碳中毒引起的窒息、吸入麻醉药及其他中枢抑制剂（如阿片、巴比妥类）的中毒，以及肺炎、白喉等传染病引起的呼吸衰竭。

【用法与用量】

１．皮下或肌内注射成人一次３～１０ｍｇ，极量为一次２０ｍｇ，一日５０ｍｇ；儿童一次１～３ｍｇ。

２．静脉注射成人一次３ｍｇ，极量为一次６ｍｇ，一日２０ｍｇ；儿童一次０．０３～３ｍｇ。必要时每３０ｍｉｎ重复一次。静脉注射须缓慢。新生儿窒息，可注入脐静脉，用量为３ｍｇ。

【不良反应】大剂量可致心动过速、心脏传导阻滞、血压下降、呼吸抑制、惊厥。

【制剂与规格】注射液：３ｍｇ（１ｍＬ）、１０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】同尼可刹米。

二甲弗林Ｄｉｍｅｆｌｉｎｅ

其他名称：回苏灵。

【药代动力学】本品起效迅速，维持时间短，为２～３ｈ。

【作用与用途】对呼吸中枢有较强的兴奋作用。其作用比尼可刹米强１００倍。静脉注射后能迅速增大通气量，对一切通气功能紊乱、换气功能减退和高碳酸血症均有呼吸兴奋作用。具有作用快、维持时间短及疗效明显等特点。一般适用于各种原因引起的中枢性呼吸衰竭，麻醉药、催眠药所致的呼吸抑制，以及外伤手术等引起的虚脱和休克。

【用法与用量】

１．静脉注射本品８～１６ｍｇ加入葡萄糖注射液２０～４０ｍＬ中缓慢静脉注射。

２．静脉滴注本品１６～３２ｍｇ加入５００ｍＬ葡萄糖注射液或生理盐水中静脉滴注。

３．肌内注射一次８ｍｇ。

【不良反应】恶心、呕吐、食欲减退，剂量过大可致肌肉震颤甚至惊厥。

【制剂与规格】注射液：８ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．有抽搐病史者及孕妇禁用。

２．静脉注射速度必须缓慢，并应随时注意病情。

多沙普仑Ｄｏｘａｐｒａｍ

其他名称：二苯吗啉乙吡酮。

【药代动力学】静脉注射起效只需２０～４０ｓ，１～２ｍｉｎ效应最显著，持续时间仅５～１２ｍｉｎ。静脉注射后迅速代谢，代谢产物经肾排泄。ｔ１／２为３ｈ。

【作用与用途】本品通过刺激主动脉体及颈动脉体化学感受器兴奋呼吸肌，增加剂量也可刺激延髓呼吸中枢，为目前选择性好、安全、有效的呼吸兴奋剂。适用于麻醉药及镇静催眠药引起的呼吸抑制，尤其适用于Ⅱ度呼吸衰竭。

【用法与用量】

１．静脉滴注每次０．５～１．５ｍｇ／ｋｇ，开始速度为５ｍｇ／ｍｉｎ，以后逐渐减少。

２．静脉注射０．５～１．５ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】恶心、呕吐、腹泻、无力、头痛、烦躁、心律失常、血压升高、呼吸困难及尿潴留。

【制剂与规格】注射液：２０ｍｇ（１ｍＬ）、６０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．高血压、冠心病患者禁用。

２．不宜与肾上腺素能激动剂及单胺氧化酶抑制药合用。

【药物相互作用】

１．本品能促进儿茶酚胺的释放增多，在全麻药如氟烷、异氟烷等停用１０～２０ｍｉｎ后，才能使用。

２．本品与咖啡因、哌醋甲酯、匹莫林、肾上腺素受体激动药等合用，可能出现紧张、激动、失眠，甚至惊厥或心律失常。

３．本品与单胺氧化酶抑制药丙卡巴肼及升压药合用时，可使血压明显升高。

阿米三嗪Ａｌｍｉｔｒｉｎｅ

其他名称：阿米屈宁，肺达宁。

【药代动力学】口服吸收迅速，２～３ｈ达血药峰浓度；静脉注射立即达血药峰浓度。作用时间长，疗效可持续６ｈ以上。

【作用与用途】本品为哌嗪的衍生物，可刺激主动脉体和颈动脉体化学感受器，反射性兴奋呼吸肌，增加通气量，对中枢化学感受器无直接作用；还可增强低氧性肺血管收缩，使肺血流重新分布，调节通气／血流，改善换气功能，增加气体交换，提高动脉血氧分压和动脉血氧饱和度。本品不兴奋脊髓，对心率、血压无明显影响。适用于慢性阻塞性肺疾病、急性呼吸窘迫综合征及镇静催眠药过量。

【用法与用量】

１．口服每次５０ｍｇ，３～４次／ｄ。

２．静脉注射每次１００ｍｇ。

【不良反应】

１．少数患者长期应用可有体重减轻及周围神经病变，偶有心动过缓、眩晕。

２．剂量过大可出现嗜睡。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。注射剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．须在医生指导下使用。不能超过建议治疗剂量。

２．一旦出现四肢感觉异常应立即停药。

【药物相互作用】忌与单胺氧化酶抑制药及含阿米三嗪的其他药物联合应用。

（蒋军广）


第七章 消化系统药物

第一节 抗酸药及治疗消化性溃疡病药

消化性溃疡药物治疗的目的皆在减轻疼痛、促进愈合和防止复发。治疗消化性溃疡的策略主要基于Ｓｈａｙ和Ｓｕｎ等提出的“平衡学说”，即所谓攻击因子和防御因子之间的生理平衡。针对攻击因子，目前使用的有抗酸药、胃酸分泌抑制剂、杀幽门螺杆菌（Ｈｐ）药物。胃酸分泌抑制剂是目前使用最多、疗效最明显的一类消化性溃疡药物，可分为胆碱受体阻断药、质子泵抑制剂和前列腺素合成的药物。幽门螺杆菌根治疗法是近年来消化性溃疡药物治疗的新进展。目前国际运用的根治幽门螺杆菌的“三联疗法”有：①奥美拉唑２０ｍｇ，２次／ｄ，与甲硝唑０．４ｇ，２次／ｄ，加克拉霉素０．５ｇ，２次／ｄ，共１周。②奥美拉唑２０ｍｇ，２次／ｄ，加阿莫西林１．０ｇ，２次／ｄ，加克拉霉素０．５ｇ，２次／ｄ，使用一周。经过上述治疗，溃疡的愈合率可达９２％，Ｈｐ根除率达９４％。针对防御因子的治疗主要使用一些具有细胞保护作用的药物，如硫糖铝、胶体铋、前列腺素激动剂等。

一、抗酸药

碳酸氢钠ＳｏｄｉｕｍＢｉｃａｒｂｏｎａｔｅ

其他名称：小苏打，重碳酸钠，重曹。

【药代动力学】碳酸氢钠在体内解离，形成能中和氢离子的碳酸氢根，引起血和尿ｐＨ值升高。它还能中和胃酸，产生二氧化碳。口服快速起效，持续８～１０ｍｉｎ；静脉注射１５ｍｉｎ起效，持续１～２ｈ。

【作用与用途】本品为弱碱化合物，易溶于水，属易吸收性抗酸药。主要用于治疗胃酸过多，能迅速中和胃中过多的胃酸，缓解反酸、嗳气、疼痛等症状；还可用于治疗代谢性酸中毒。

【用法与用量】口服：治疗消化不良，一次１～３片，３次／ｄ，饭前服用。

【不良反应】

１．情绪改变、疲劳、气短、肌肉无力、心律失常、肌张力过高、瘙痒、胃痉挛、胀气等。

２．用量过大可出现酸碱失衡及电解质紊乱：代谢性碱中毒、低钙血症、手足抽搐、高钠血症、血浆渗透压升高、低钾血症。

３．注射部位组织坏疽。

【制剂与规格】片剂：０．３ｇ、０．５ｇ。注射液：０．５ｇ（１０ｍＬ）、１２．５ｇ（２５０ｍＬ）。

【注意事项】该药缺点较多，不是良好的抗酸药。

１．碳酸氢钠口服后，在胃内与胃酸反应可产生大量二氧化碳气体，使胃内压力增高、胃扩张，常引起嗳气，并刺激溃疡面，严重胃溃疡患者有引起胃穿孔的危险，同时胃内压力和ｐＨ的升高还能反射性引起胃泌素释放，继发引起胃酸分泌增加。

２．吸收入血后能影响体内酸碱平衡，造成碱血症。

３．因含钠盐，对严格限钠者应慎用。

４．肝硬化、充血性心力衰竭、肾功能不全、高血压患者慎用。

【药物相互作用】

１．不宜与维生素Ｃ、胃蛋白酶合剂等药物合用，因可使各自疗效降低。

２．与氨基糖苷类合用时，可因尿ｐＨ增高，药效增强。

３．与抗毒蕈碱药合用时，后者的吸收减少，疗效减弱。

４．与奎尼丁合用时，后者随尿排出受到抑制，可能小量即导致毒性反应。

５．与利尿药合用时，有促使出现低氯化物碱中毒的危险性。

６．与铁制剂合用时，应尽量隔开两药服药时间，否则会影响铁的吸收。

７．与水杨酸制剂合用时，尿液碱化可导致水杨酸经肾的排出量增加，血清水杨酸浓度因而降低。

８．与口服四环素合用时，可因胃液ｐＨ升高，致四环素吸收减少，应避免同时服用。

氧化镁ＭａｇｎｅｓｉｕｍＯｘｉｄｅ

【作用与用途】本品不溶于水，中和胃酸作用强而持久，不产生二氧化碳，发挥作用较慢。由于在肠道不易吸收，过量也不会引起碱中毒。适用于伴有便秘的胃酸过多症及胃、十二指肠溃疡等。其中和胃酸生成的氯化镁在肠道中部分变成碳酸镁，后者能吸收水分而致轻泻。

【用法与用量】口服：每次０．２～１ｇ，３次／ｄ。口服做肠道准备，每次３～４ｇ。

【不良反应】

１．常见不适有腹痛、腹泻、皮疹、麻疹、瘙痒、呕吐和胃不适、麻痹性肠梗阻。

２．在胃肠道内约有５％镁离子被吸收，对肾功能严重不良的患者可引起高镁血症。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ。

【注意事项】肾衰竭、阑尾炎、肠梗阻、溃疡性结肠炎、消化道或直肠出血诊断不明、慢性腹泻等患者禁用。

【药物相互作用】

１．镁离子与四环素、土霉素、去甲金霉素等可发生络合作用而形成不溶解的络合物，减少四环素类抗生素的吸收，使其血药浓度下降５０％～８０％，导致抗感染作用失效，故二者合用时，给药间隔至少２ｈ。

２．聚磺苯乙烯钠会增强本品的毒性。尽管无关于药物相互作用的临床对照研究，但数个病例报道已经证实了它们之间的相互作用。有病例报告显示，聚磺苯乙烯钠与含镁抗酸药合用会导致代谢性碱中毒。推测聚磺苯乙烯钠与镁结合，导致肠道内碳酸氢根离子无法被中和，重吸收增加，造成酸碱平衡失调。联合用药时需密切监测电解质。

３．与四环素、西咪替丁、雷尼替丁、地高辛、磷酸盐合用时，可干扰这些药物吸收，应避免同时服用。

氢氧化铝ＡｌｕｍｉｎｉｕｍＨｙｄｒｏｘｉｄｅ

【药代动力学】服药后，极少量的本品在胃内转变成可溶性的氯化铝被吸收，并从尿中排泄；大部分铝离子在肠内结合成不溶解的铝盐，如磷酸盐、碳酸盐及脂肪酸盐，自粪便排出。本品起效缓慢，在胃内作用时效的长短与胃排空快慢有关。空腹服药作用可持续２０～３０ｍｉｎ，餐后１～２ｈ服药时效可能延长到３ｈ。

【作用与用途】本品为最典型和最常用的抗酸药，难溶于水。中和胃酸作用慢而持久，强度中等。主要用于治疗胃、十二指肠溃疡及胃酸过多等。氢氧化铝口服除具有抗酸作用外，还能与胃液混合形成凝胶，覆盖在溃疡表面，起机械保护作用。中和胃酸时产生的氯化铝有收敛和吸附作用。尿毒症患者服用大剂量后可减少肠道磷酸盐的吸收，从而减轻酸中毒。

【用法与用量】口服：片剂每次０．６～０．９ｇ，凝胶每次５～１０ｍＬ，３次／ｄ，饭前１ｈ和睡前服用。片剂应嚼碎，以２００ｍＬ开水送服。此外，尿毒症患者可大剂量服用本品。５岁以上儿童每次服片剂０．２～０．３ｇ，凝胶每次服２～６ｍＬ，３次／ｄ。

【不良反应】

１．可引起恶心、呕吐、便秘等症状，长期大剂量服用，可致严重便秘，甚至粪结块引起肠梗阻。

２．老年人长期服用，可影响肠道吸收磷酸盐，导致骨质疏松，铝盐吸收后沉积于脑，可引起老年性痴呆。

３．肾衰竭患者长期服用，可引起骨软化、脑病、痴呆及小细胞性贫血等，特别是对接受血液透析的患者，可产生透析性痴呆，表现为肌肉疼痛抽搐、神经质或烦躁不安、味觉异常、呼吸变慢及极度疲乏无力等症状。

【制剂与规格】片剂：０．３ｇ。凝胶剂：４％氢氧化铝。

【注意事项】

１．阑尾炎或急腹症时，服用氢氧化铝可使病情加重，可增加阑尾穿孔的危险。

２．有便秘作用，甚至形成粪结块，故常与镁盐合用。

３．溃疡大出血时，氢氧化铝可与血液结成胶块，有阻塞肠腔引起肠梗阻的报道，故胃肠道大出血患者慎用。

４．长期服用时可导致血清磷酸盐浓度下降，磷自骨内移出，影响骨质的形成，应在饮食中酌加磷酸盐。

５．低磷血症（如吸收不良综合征）患者不宜服用本品，否则会导致骨软化、骨质疏松甚至骨折。

６．骨折患者不宜服用。

７．用量大时可吸附胆盐，因而减少脂溶性维生素的吸收，特别是维生素Ａ。

８．肾功能不全者慎用。

９．服药期间，对铝比较敏感的患者注射百白破三联疫苗时，注射部位可能会出现瘙痒、湿疹样病变和色素沉着。

１０．因婴幼儿极易吸收铝，有铝中毒的危险，故早产儿和婴幼儿不宜服用。

【药物相互作用】

１．服药１～２ｈ应避免摄入其他药物，因可能与氢氧化铝结合而降低吸收率，影响疗效。

２．与西咪替丁、雷尼替丁同用，可使后者吸收减少，一般不提倡两药在１ｈ内同用。

３．本品含多价铝离子，可与四环素类形成络合物而影响其吸收，故不宜合用。

４．可通过多种机制干扰地高辛、华法林、双香豆素、奎宁、奎尼丁、氯丙嗪、普萘洛尔、吲哚美辛、异烟肼、维生素及巴比妥类的吸收或消除，使上述药物的疗效受到影响，应尽量避免同时使用。

５．与肠溶片同用，可使肠溶衣加快溶解，对胃和十二指肠有刺激作用。

铝碳酸镁Ｈｙｄｒｏｔａｌｃｉｔｅ

其他名称：碱式碳酸铝镁，达喜（Ｔａｌｃｉｄ），威地美。

【作用与用途】本品是一种抗酸、抗胆汁的胃黏膜保护剂，直接作用于病变部位，并不吸收入血流，迅速中和胃酸，可持续阻止胆酸对胃的损伤，并可增强胃黏膜保护因子的作用。主要用于：治疗胆酸相关疾病，急慢性胃炎，反流性食管炎，胃及十二指肠溃疡，与胃酸有关的胃部不适症状如胃痛、胃灼烧、酸性嗳气、饱胀；预防非甾体类药物造成的胃黏膜损伤。

【用法与用量】口服：成人饭后１～２ｈ、睡前或胃部不适时服用１～２片，３次／ｄ，每日不得超过１４片。治疗胃及十二指肠溃疡时，２片／次，４次／ｄ。所有症状缓解后应持续服用４周。

【不良反应】大剂量服用可能有胃肠道不适，如消化不良和软糊状便。

【制剂与规格】片剂：５００ｍｇ。

【注意事项】

１．严重心肾功能不全者和高镁、高钙血症者慎用。

２．低磷酸盐血症、胃酸缺乏、结肠及回肠造口术、原因不明的胃肠出血、阑尾炎、溃疡性结肠炎和憩室炎、慢性腹泻及肠梗阻患者禁用。

３．长期使用应定期监测血铝含量。

【药物相互作用】

１．本品可影响某些药物（如四环素、铁制剂、地高辛）的吸收，因此这些药物应提前或推后１～２ｈ服用。

２．枸橼酸盐会增强本品的毒性：枸橼酸盐可增加肠道内铝离子的吸收，引起血清铝水平升高，从而导致铝蓄积及中毒，特别是肾衰竭的患者。

碳酸钙ＣａｌｃｉｕｍＣａｒｂｏｎａｔｅ

【药代动力学】碳酸钙不溶于水，在胃内中和胃酸后转化为氯化钙，部分经肠道吸收，经肾脏排泄，尿中大部分钙经肾小管重吸收入血。口服后形成的不溶性钙盐可沉积于肠黏膜表面，自粪便排出体外。抗酸作用较碳酸氢钠强而持久（可持续约３ｈ），但不及碳酸氢钠迅速。

【作用与用途】用于胃酸过多及胃和十二指肠溃疡。还可作为钙补充剂，防治骨质疏松。

【用法与用量】口服：每次０．５～２ｇ，３次／ｄ，饭前咬碎服。

【不良反应】不良反应较多，已少用。

１．偶有便秘。

２．服用过大剂量可发生高钙血症。

３．大量服用可引起痔疮、肛裂、粪便梗阻及由于碳酸钙类结石阻塞而导致急性阑尾炎。

４．可导致肾结石和碱中毒，也可能引起胃酸反跳性升高。

【制剂与规格】片剂：０．５ｇ（相当于钙元素２００ｍｇ）。

【注意事项】

１．如与氧化镁、三硅酸镁交替使用，可纠正便秘。

２．长期服用时，忌与牛奶、奶油合用，因牛奶中所含的维生素Ｄ可促进钙的吸收，从而引起奶－碱综合征。

３．心肾功能不全患者慎用。

４．长期大量用药的患者需监测血钙浓度。

５．高钙血症、高钙尿症和洋地黄化患者禁用。

【药物相互作用】

１．大量饮用含乙醇和咖啡因的饮料，以及大量吸烟，均会抑制口服钙剂的吸收。

２．大量进食富含纤维素的食物，能抑制钙的吸收，因钙与纤维素结合成不易吸收的化合物。

３．本品与苯妥英钠及四环素同用，二者吸收均减低。

４．维生素Ｄ、口服避孕药、雌激素能增加钙的吸收。

５．含铝的抗酸药与本品同服时，铝的吸收增多。

６．与钙通道阻断药（如硝苯地平）同用，血钙可明显升高至正常以上，但盐酸维拉帕米等的作用则降低。

７．本品与噻嗪类利尿药合用时，易发生高钙血症（因增加肾小管对钙的重吸收）。

８．本品与含钾药物合用时，应注意心律失常的发生。

９．与氧化镁等有轻泻作用的抗酸药合用或交叉应用，可减少嗳气、便秘等不良反应。

二、胃酸分泌抑制剂

（一）质子泵抑制剂

奥美拉唑Ｏｍｅｐｒａｚｏｌｅ

其他名称：渥米哌唑，奥克，洛赛克，奥西康。

【药代动力学】口服后经小肠吸收，１ｈ内起效，０．５～３．５ｈ血药浓度达峰值，作用持续２４ｈ以上。可分布到肝、肾、胃、十二指肠、甲状腺等组织，且易透过胎盘。通常口服单剂量生物利用度约３５％，多剂量可增至约６０％。血浆蛋白结合率为９５％～９６％，ｔ１／２为０．５～１ｈ，慢性肝病患者为３ｈ。本品在体内经肝脏微粒体细胞色素Ｐ４５０氧化酶系统代谢，代谢物的８０％经尿排泄，其余由胆汁分泌后从粪便排泄。

【作用与用途】本品为质子泵抑制剂，是脂溶性弱碱性药物，易浓集于酸性环境中。因此，口服后可特异地分布于胃黏膜壁细胞的分泌小管中，并在此高酸环境下转化为亚磺酰胺的活性形式，然后通过二硫键与壁细胞分泌膜中的Ｈ＋，Ｋ＋－ＡＴＰ酶（又称质子泵）的巯基呈不可逆性的结合，生成亚磺酰胺与质子泵的复合物，从而抑制该酶活性，阻断胃酸分泌的最后步骤。因此，本品对各种原因引起的胃酸分泌具有强而持久的抑制作用。适用于胃溃疡、十二指肠溃疡、应激性溃疡、反流性食管炎和卓－艾（Ｚｏｌｌｉｎｇｅｒ－Ｅｌｌｉｓｏｎ）综合征（胃泌素瘤）。

【用法与用量】口服：不可咀嚼。①消化性溃疡，一次２０ｍｇ，１～２次／ｄ。每日晨起吞服或早、晚各１次，胃溃疡疗程通常为４～８周，十二指肠溃疡疗程通常为２～４周。②反流性食管炎，一次２０～６０ｍｇ，１～２次／ｄ。晨起吞服或早、晚各１次，疗程通常为４～８周。③卓－艾综合征，一次６０ｍｇ，１次／ｄ，以后每日总剂量可根据病情调整为２０～１２０ｍｇ，若一日总剂量需超过８０ｍｇ时，应分为两次服用。

【不良反应】

１．本品耐受性良好，常见不良反应是腹泻、头痛、恶心、腹痛、胃肠胀气及便秘。

２．偶见血清氨基转移酶（ＡＬＴ、ＡＳＴ）增高、皮疹、眩晕、嗜睡、失眠等，这些不良反应通常是轻微的，可自动消失，与剂量无关。

３．长期治疗未见严重的不良反应，但在有些病例中可发生胃黏膜细胞增生和萎缩性胃炎。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ。胶囊剂：２０ｍｇ、４０ｍｇ。粉针剂：４０ｍｇ。

【注意事项】

１．治疗胃溃疡时，应首先排除溃疡型胃癌的可能，因用本品治疗可减轻其症状，从而延误治疗。

２．本品为肠溶制剂，服用片剂时不要嚼碎，以免药物在胃内过早释放而影响疗效。

３．肝肾功能不全者慎用。

４．对本品过敏者、严重肾功能不全者及婴幼儿禁用。

【药物相互作用】

１．本品可延缓经肝脏代谢药物如地西泮、苯妥英钠、华法林、硝苯地平等在体内的消除，当本品和上述药物一起使用时，应减少后者的用量。

２．应避免与酮康唑或伊曲康唑合用。

３．与其他抗酸药合用无相互作用。

埃索美拉唑Ｅｓｏｍｅｐｒａｚｏｌｅ

其他名称：左旋奥美拉唑，埃索他拉唑，耐信（Ｎｅｘｉｕｍ）。

【药代动力学】口服吸收迅速，１～２ｈ血浆浓度达高峰。绝对生物利用度为８９％。完全经细胞色素Ｐ４５０酶系统代谢。一次口服剂量的近８０％以代谢物形式从尿中排泄，其余的从粪便中排出，尿中的原形药物不到１％。

【作用与用途】本品是奥美拉唑的Ｓ－异构体，通过特异性的靶向作用机制减少胃酸分泌，为壁细胞中质子泵的特异性抑制剂。临床适用于：①胃食管反流性疾病（ＧＥＲＤ），尤其是糜烂性反流性食管炎的治疗；已经治愈的食管炎患者防止复发的长期维持治疗；胃食管反流性疾病的症状控制。②与适当的抗菌药物联用，可根除幽门螺杆菌，并能愈合与幽门螺杆菌感染相关的十二指肠溃疡，防止与幽门螺杆菌相关的消化性溃疡复发。

【用法与用量】口服：①糜烂性反流性食管炎的治疗，４０ｍｇ，１次／ｄ，连服４周。对于食管炎未治愈或持续有症状的患者建议再服药治疗４周。②已经治愈的食管炎患者防止复发的长期维持治疗，２０ｍｇ，１次／ｄ。③胃食管反流性疾病的症状控制，没有食管炎的患者一次２０ｍｇ，１次／ｄ。如果用药４周症状未获控制，应对患者做进一步的检查。一旦症状消除，随后的症状控制可采用按需疗法，即需要时口服２０ｍｇ，１次／ｄ。④与适当的抗菌药物联用根除幽门螺杆菌，埃索美拉唑镁肠溶片２０ｍｇ＋阿莫西林１ｇ＋克拉霉素５００ｍｇ，２次／ｄ，共７ｄ。

【不良反应】在埃索美拉唑的临床试验中已确定或怀疑有下列不良反应，这些反应均没有剂量相关性。常见反应（发生率＞１％，＜１０％）：头痛、腹痛、腹泻、腹胀、恶心、呕吐、便秘；少见反应（发生率＞１／１０００，＜１／１００）：皮炎、瘙痒、荨麻疹、头昏、口干。此外，在消旋体（奥美拉唑）的使用中曾观察到的不良反应，在埃索美拉唑的使用中也可能发生。

【制剂与规格】肠溶片剂：２０ｍｇ、４０ｍｇ。

【注意事项】

１．当出现任何报警症状（如显著的、非有意识的体重减轻、反复呕吐、吞咽困难、呕血或黑便），怀疑有胃溃疡或已患有胃溃疡时，应排除恶性肿瘤，因为使用埃索美拉唑镁肠溶片治疗可减轻症状，延误诊断。

２．长期使用该药治疗的患者（特别是使用１年以上者）应定期进行肝功能监测，同时也需进行内镜检查，以了解疾病恢复情况。

３．应告知按需治疗的患者在其症状特征改变时与医生联系。

４．在按需用药治疗时，应考虑由于本品血药浓度的波动而可能产生的药物相互作用。

５．严重肝功能损害的患者本品剂量不应超过２０ｍｇ。

６．慎用于儿童、孕妇和哺乳期妇女及肝损害患者。

７．本品可增加罹患某些感染的风险，如社区获得性肺炎等。

８．对奥美拉唑或对其他苯并咪唑类化合物过敏者禁用。

【药物相互作用】

１．对于那些吸收过程受胃酸影响的药物，在用埃索美拉唑治疗期间，由于胃酸下降，可增加或减少这些药物的吸收。与使用其他质子泵抑制剂或抗酸药一样，埃索美拉唑治疗期间酮康唑和依曲康唑的吸收会降低。

２．埃索美拉唑抑制ＣＹＰ２Ｃ１９，后者为埃索美拉唑的主要代谢酶。因此，当埃索美拉唑与经ＣＹＰ２Ｃ１９代谢的药物（如地西泮、西酞普兰、丙米嗪、氯米帕明、苯妥英等）合用时，这些药物的血浆浓度可被升高，可能需要降低剂量。特别是埃索美拉唑用于按需治疗时，更应考虑这一点。合用埃索美拉唑３０ｍｇ可使经ＣＹＰ２Ｃ１９代谢的地西泮的清除下降４５％。合用埃索美拉唑４０ｍｇ，可使癫痫患者的血浆苯妥英的谷浓度上升１３％。因此，使用苯妥英治疗期间，当合用或停用埃索美拉唑时，建议监测苯妥英的血药浓度。

３．埃索美拉唑对阿莫西林、奎尼丁或华法林的药代动力学没有临床相关性的影响。

兰索拉唑Ｌａｎｓｏｐｒａｚｏｌｅ

其他名称：达克普隆（Ｔａｋｅｐｒｏｎ），兰悉多。

【药代动力学】口服后胃肠道迅速吸收，１．５ｈ后达血浆峰浓度。蛋白结合率约为９７％。在肝脏内经广泛代谢，转化为５－羟基兰索拉唑和兰索拉唑砜。主要经粪便排泄，１５％～３０％经尿液排泄。ｔ１／２为１～２ｈ。

【作用与用途】本品为质子泵抑制剂，其作用和作用机制同奥美拉唑。用于胃溃疡、十二指肠溃疡、反流性食管炎、卓－艾综合征、吻合口溃疡。

【用法与用量】口服：①十二指肠溃疡，通常成人每日１次，１５～３０ｍｇ，连续服用４～６周。②胃溃疡、反流性食管炎、卓－艾综合征、吻合口部溃疡，通常成人每日１次，３０ｍｇ，连续服用６～８周。③用作维持治疗及用于高龄者，有肝功能障碍、肾功能低下的患者，每日１次，１５ｍｇ。

【不良反应】

１．过敏反应偶有皮疹、瘙痒等症状，如出现这些症状，请立即停止用药。

２．肝脏偶有ＡＬＴ、ＡＳＴ、ＡＬＰ、ＬＤＨ、γ－ＧＴ上升等现象，需细心观察，如有异常现象应采取停药等适当的处置。

３．血液偶有贫血、白细胞减少、嗜酸性粒细胞增多等症状，血小板减少之症状极少发生。

４．消化系统偶有便秘、腹泻、口渴、腹胀等症状。

５．精神神经系统偶有头痛、嗜睡等症状。失眠、头晕等症状极少发生。

６．其他偶有发热、总胆固醇上升、尿酸上升等症状。

【制剂与规格】胶囊剂：１５ｍｇ、３０ｍｇ。

【注意事项】

１．在治疗过程中应充分观察，按其症状使用治疗所需最小剂量。

２．有过敏史者和肝功能障碍的患者慎重用药。

３．因本品会掩盖胃癌的症状，所以须先排除胃癌方可给药。

【药物相互作用】

１．与硫酸阿扎那韦合用时可能会降低硫酸阿扎那韦的疗效。因本品的胃分泌抑制作用可能会减少硫酸阿扎那韦的溶解度，导致硫酸阿扎那韦的血药浓度降低。

２．与茶碱合用可能使茶碱的血药浓度下降。因本品被认为能诱导肝脏药物代谢酶，使茶碱代谢增强。

３．与他克莫司水合物合用可能会造成他克莫司的血药浓度增加，因本品被认为能竞争性抑制肝脏药物代谢酶对他克莫司的代谢。

４．与地高辛、甲基地高辛合用可能会增强这些药物的作用，因本品的胃酸分泌抑制作用可能会抑制地高辛的水解，导致地高辛血药浓度的增加。

５．与伊曲康唑、吉非替尼合用可能会削弱这些药物的作用。因本品的胃酸分泌抑制作用可能会导致这些药物血药浓度的降低。

６．与苯妥英钠和安定合用可能会使这二药的代谢和排泄延迟。

雷贝拉唑Ｒａｂｅｐｒａｚｏｌｅ

其他名称：哌利拉唑，波利特（Ｐａｒｉｅｔ），信卫安，雨田青。

【药代动力学】口服用药后至肠道内才开始被吸收。在２０ｍｇ剂量组，用药后３．５ｈ达到血药浓度峰值。１０～４０ｍｇ剂量范围内，血药浓度峰值和药－时曲线下面积与剂量呈线性关系。口服２０ｍｇ剂量组的绝对生物利用度约为５２％。重复用药后生物利用度不升高。健康受试者的ｔ１／２约为１ｈ（０．７～１．５ｈ），体内药物清除率为（２８３±９８）ｍＬ／ｍｉｎ。在慢性肝病患者体内，ＡＵＣ提高２～３倍。雷贝拉唑钠的血浆蛋白结合率约为９７％，主要的代谢产物为硫醚（Ｍ１）和羧酸（Ｍ６），次要代谢物还有砜（Ｍ２）、乙基硫醚（Ｍ４）和硫醚氨酸（Ｍ５）。只有乙基代谢物（Ｍ３）具有少量抑制分泌的活性，但不存在于血浆中。该药９０％随尿排出，其他代谢物随粪便排出。ｔ１／２约为１ｈ。

【作用与用途】本品为新型苯并咪唑类质子泵抑制剂，其作用和作用机制同奥美拉唑。适用于以下治疗：①活动性十二指肠溃疡；②良性活动性胃溃疡；③伴有临床症状的胃食管反流病；④与适当的抗生素合用，可根治幽门螺杆菌阳性的十二指肠溃疡；⑤胃食管反流病的维持期治疗。目前疗程超过１２个月的药效尚未进行评估。

【用法与用量】本品不能咀嚼或压碎服用，应整片吞服。成年人或老年患者的用药：①活动性十二指肠溃疡和活动性良性胃溃疡患者，每次２０ｍｇ，１次／ｄ，晨服。大多数活动性十二指肠溃疡患者在用药４周后痊愈，但有２％的患者还需要继续用药４周才能达痊愈。一些十二指肠溃疡患者对晨服１０ｍｇ片剂，１次／ｄ的治疗量即有反应。大多数活动性良性胃溃疡需在用药６周后痊愈，但有９％的患者还需继续用药６周才可达痊愈。②伴有临床症状的胃食管反流病，每次２０ｍｇ，１次／ｄ，疗程为４～８周。③胃食管反流病的长期维持治疗，疗程为１２个月，维持治疗量为每次１０ｍｇ或２０ｍｇ，１次／ｄ。一些患者对每次１０ｍｇ的维持治疗量即有反应。④幽门螺杆菌的根治性治疗，与适当的抗生素合用，可根治幽门螺杆菌阳性的十二指肠溃疡。

【不良反应】

１．最常见的不良反应为头痛、腹泻和恶心。其他不良反应有鼻炎、腹痛、虚弱、胃肠胀气、咽炎、呕吐、非特异性的疼痛或背痛、头晕、流感症状、感染性咳嗽、便秘和失眠。

２．严重不良反应为休克。若发现异常，应立即停止服用并进行妥善处理。

３．本品罕见引起各类血细胞减少、血小板降低、粒细胞缺乏、溶血性贫血等。但偶可引起粒细胞减少、贫血等，如发现异常，立即停止服用并进行治疗。

４．国外有服用本品发生视力障碍的报告。

５．２％的患者出现肝药酶的升高，如ＡＬＴ、ＡＳＴ、ＡＬＰ、γ－ＧＴ、ＬＤＨ及总胆红素上升。

６．有报道出现大疱疹或其他皮肤反应（包括红斑）。当出现皮肤病损时，应立即停药。

【制剂与规格】肠溶片剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【注意事项】

１．用本品开始治疗之前应排除存在胃或食管癌的可能性，以免延误

治疗。

２．服用本品时，应定期进行血液检查及血液生化检查（如肝药酶检查），发现异常即停止用药并进行及时处理。

３．肝功能损伤的患者慎用。

【药物相互作用】

１．本品可引起合用的地高辛血药浓度升高。

２．本品可抑制酮康唑和伊曲康唑的吸收。

３．本品可延长地西泮、苯妥英和华法林的清除时间。

泮托拉唑Ｐａｎｔｏｐｒａｚｏｌｅ

其他名称：潘妥洛克，泮立苏。

【药代动力学】本品具有较高的生物利用度，首次口服时即可以达到７０％～８０％，ｔｍａｘ为１ｈ，有效抑酸达２４ｈ。静脉注射与口服给药的生物利用度比值为１．２。口服４０ｍｇ时的ｔｍａｘ为２～４ｈ，平均Ｃｍａｘ为２～３μｇ／ｍＬ，ｔ１／２约为１．１ｈ。口服或静脉注射本品约８０％的代谢物经尿中排泄，肾功能不全不影响药代动力学，肝功能不全时可延缓清除。ｔ１／２、清除率和Ｖｄ与给药剂量无关。

【作用与用途】本品能抑制Ｈ＋，Ｋ＋－ＡＴＰ酶的泵功能，减少胃酸的分泌，也是幽门螺杆菌根治疗法的药物之一。主要用于：①消化性溃疡出血；②非甾体抗炎药引起的急性胃黏膜损伤和应激状态下溃疡大出血的发生；③全身麻醉或大术后及衰弱昏迷患者防止胃酸反流合并吸入性肺炎。

【用法与用量】

１．口服一般患者每日服用４０ｍｇ，早餐前或早餐间用少量水送服，不可嚼碎。老年患者及肝功能受损者酌减。

２．静脉滴注一次４０ｍｇ，１～２次／ｄ，临用前将１０ｍＬ专用溶剂注入冻干粉小瓶内，将溶解后的药液加入生理盐水１００ｍＬ中稀释后供静脉滴注，要求１５～３０ｍｉｎ滴完。

【不良反应】偶见头晕、失眠、嗜睡、恶心、腹泻、便秘、皮疹和肌肉疼痛等症状。大剂量使用时可出现心律失常、氨基转移酶升高、肾功能改变、粒细胞降低等。

【制剂与规格】肠溶片剂：２０ｍｇ、４０ｍｇ。粉针剂：４０ｍｇ。

【注意事项】

１．长期应用会导致肠道内细菌过度生长。

２．会导致肝损害，应定期监测肝功能。若肝药酶升高，需停药。

３．哺乳期妇女及孕妇慎用。

４．不推荐用１８岁以下的儿童使用。

５．长期应用会导致萎缩性胃炎。

６．本品溶解和稀释后必须在３ｈ内用完，禁止用其他溶剂或其他药物溶解和稀释。

【药物相互作用】

１．本品可能减少生物利用度取决于胃内ｐＨ值的药物（如酮康唑）的吸收。

２．本品可导致地高辛血浓度轻度升高。

３．本品可降低阿扎那韦的血浓度，避免合用。

４．本品可增强华法林的抗凝作用。

５．本品可增加下列药物的血浓度或作用：波生坦、氨苯砜、氟西汀、格列美脲、格列吡嗪、氯沙坦、孟鲁司特、那格列奈、紫杉醇、苯妥英、华法林和扎鲁司特。降低下列药物的作用：氨鲁米特、卡马西平、苯妥英和利福平。

（二）Ｈ２受体拮抗剂

西咪替丁Ｃｉｍｅｔｉｄｉｎｅ

其他名称：甲氰咪胍，泰胃美（Ｔａｇａｍｅｔ）。

【药代动力学】口服后６０％～７０％由肠道迅速吸收，ｔｍａｘ为４５～９０ｍｉｎ。口服生物利用度约为７０％，年轻人对本品的吸收情况往往较老年人好。血浆蛋白结合率低。服用３００ｍｇ平均Ｃｍａｘ为１．４４μｇ／ｍＬ，可抑制基础胃酸分泌５０％达４～５ｈ。吸收后广泛分布于全身组织（除脑以外），在肝脏内代谢，主要经肾排泄。２４ｈ后口服量的约４８％以原形自肾排出；１０％从粪便排出。本品可经血液透析清除。肾功能正常时ｔ１／２为２ｈ；肌酐清除率在２０～５０ｍＬ／ｍｉｎ，ｔ１／２为２．９ｈ；当肌酐清除率＜２０ｍＬ／ｍｉｎ时，ｔ１／２为３．７ｈ；肾功能不全时，ｔ１／２为５ｈ。本品可透过胎盘屏障和从乳汁排出。

【作用与用途】用于治疗各种酸相关性疾病，如十二指肠溃疡、胃溃疡、反流性食管炎、应激性溃疡及卓－艾综合征。

【用法与用量】

１．口服开始时，每日０．８～１．６ｇ，分４次服。症状减轻后（约需１０余日），每次０．２ｇ，３次／ｄ维持，可连服数月。停药后如症状复发，再服药仍有效。

２．静脉注射２００ｍｇ，以生理盐水稀释后缓慢注射，４～６ｈ一次，不宜超过２ｇ／ｄ。疗程均为４～６周。

【不良反应】本品在体内分布广泛，药理作用复杂，故不良反应较多。

１．消化系统较常见的有腹泻、腹胀、口苦、口干、血清氨基转移酶轻度升高等。偶见严重肝炎、肝坏死、肝脂肪性变等。

２．泌尿系统近年来有不少关于本品引起急性间质性肾炎、导致肾衰竭的报道。但此种毒性反应是可逆的，停药后肾功能一般均可恢复正常。为避免肾毒性，用药期间应注意检查肾功能。

３．血液系统本品对骨髓有一定的抑制作用，少数患者可发生可逆性中等程度的白细胞或粒细胞减少，也有出现血小板减少及自身免疫性溶血性贫血的，其发生率为用药者的０．０２‰。尚有报道本品可引起再生障碍性贫血。用药期间应注意检查血常规。

４．中枢神经系统本品可通过血－脑脊液屏障，具有一定的神经毒性。头晕、头痛、疲乏、嗜睡等较常见。少数患者可出现不安、感觉迟钝、语言含糊不清、出汗、局部抽搐或癫痫样发作，以及幻觉、妄想等症状。引起中毒症状的血药浓度多在２μｇ／ｍＬ以上，而且多发生于老人、幼儿或肝肾功能不全的患者，故宜慎用。

５．心血管系统可有心动过缓或过速、面部潮红等。静脉注射时偶见血压骤降、房性期前收缩、心跳呼吸骤停。

６．内分泌和皮肤由于具有抗雄性激素作用，用药剂量较大（每日剂量＞１．６ｇ）时可引起男性乳房发育、女性溢乳、性欲减退、阳痿、精子计数减少等，停药后即可消失。可抑制皮脂分泌，诱发剥脱性皮炎、皮肤干燥、皮脂缺乏性皮炎、脱发、口腔溃疡等。皮疹、巨型荨麻疹、药物热等也有发生。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ、０．８ｇ。胶囊剂：０．２ｇ。注射液：０．２ｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．癌性溃疡者使用前应先明确诊断，以免延误治疗。

２．老年患者由于肾功能减退，对本品清除减少减慢，可导致血药浓度升高，因此更易发生毒性反应，出现眩晕、谵妄等症状。

３．对诊断的干扰：口服１５ｍｉｎ后，胃液隐血试验可出现假阳性；血液水杨酸、血清肌酐、催乳素、氨基转移酶等的浓度均可能升高；甲状旁腺激素浓度则可能降低。

４．为避免肾毒性，用药期间应注意检查肾功能。

５．本品对骨髓有一定的抑制作用，用药期间应注意检查血常规。

６．本品的神经毒性症状与中枢抗胆碱药所致者极为相似，且用拟胆碱药毒扁豆碱治疗可改善症状。故应避免本品与中枢抗胆碱药同时使用，以防加重中枢神经毒性反应。

７．下列情况应慎用：严重心脏及呼吸系统疾患、系统性红斑狼疮（ＳＬＥ）患者（西咪替丁的骨髓毒性可能增高）、器质性脑病、肝肾功能损害。

【药物相互作用】

１．与抗酸药合用，对十二指肠溃疡有缓解疼痛之效，但本品的吸收可能减少，故一般不提倡。如必须与抗酸药合用，两者应至少相隔１ｈ服。

２．与甲氧氯普胺（胃复安）合用，可使本品的血药浓度降低，本品的剂量需适当增加。

３．由于硫糖铝需经胃酸水解后才能发挥作用，本品抑制胃酸分泌，两者合用可能使硫糖铝疗效降低。

４．本品抑制细胞色素Ｐ４５０催化的氧化代谢途径，并能降低肝血流量，故与其他药物合用时本品可降低另一些药的代谢，致其药理活性或毒性增强。这些药物包括：①与苯二氮卓类药长期合用，肝内代谢可被抑制，导致后者的血药浓度升高，加重镇静及其他中枢神经抑制作用，并可发展为呼吸及循环衰竭。②与香豆素类抗凝药合用时，凝血酶原时间可进一步延长，因此须密切注意病情变化，并调整抗凝药用量。③与苯妥英钠或其他乙内酰脲类合用，可能使后者的血药浓度增高，导致中毒；必须合用时，应在５ｄ后测定后者血药浓度，以便调整剂量，并注意定期复查血常规。④与普萘洛尔、美托洛尔、甲硝唑合用时，后者血药浓度可能增高。⑤与茶碱、咖啡因、氨茶碱等黄嘌呤类药合用时，肝代谢降低，可导致后者清除延缓，血药浓度升高，可能发生中毒反应。⑥本品可使维拉帕米（异搏定）的绝对生物利用度由２６．３％±１６．８％提高到４９．３％±２３．６％，由于维拉帕米可发生少见但很严重的不良反应，因此应引起注意。⑦本品可抑制奎尼丁代谢，患者同时服用地高辛和奎尼丁时，不宜再用本品。因为奎尼丁可将地高辛从其结合部位置换出来，结果奎尼丁和地高辛的血药浓度均升高。此时应对奎尼丁和地高辛的血药浓度进行监测。⑧与其他肝内代谢药如利多卡因、三环类抗抑郁药合用，均应谨慎。

５．与阿片类药物合用，有报道在慢性肾衰竭患者身上可产生呼吸抑制、精神错乱、定向力丧失等不良反应。对此类患者应减少阿片类制剂的用量。

６．由于本品使胃液ｐＨ值升高，与四环素合用时，可致四环素的溶解速率下降，吸收减少，作用减弱（但本品的肝药酶抑制作用却可能增加四环素的血浓度）；若与阿司匹林合用，则出现相反的结果，可使阿司匹林的作用增强。

７．与酮康唑合用可干扰后者的吸收，降低其抗真菌活性，但同服一些酸性饮料可避免上述变化。

８．本品与卡托普利合用有可能引起精神症状。

９．由于本品有与氨基糖苷类抗生素相似的肌神经阻断作用，这种作用不被新斯的明所拮抗，只能被氯化钙所拮抗。因此，与氨基糖苷类合用时可能导致呼吸抑制或呼吸停止。

雷尼替丁Ｒａｎｉｔｉｄｉｎｅ

其他名称：呋喃硝胺，兰百幸。

【药代动力学】本品一次给药后作用时间可持续１２ｈ。在体内分布广泛，且可通过血－脑脊液屏障。３０％经肝代谢，５０％以原形随尿排出，ｔ１／２为２～３ｈ。肾清除率为４８９～５１２ｍＬ／ｍｉｎ，肾功能不全时降低，ｔ１／２延长，剂量应减半。对肝脏微粒体药酶抑制作用不明显，很少影响其他药物代谢。

【作用与用途】本品为Ｈ２受体拮抗剂，以呋喃环取代了西咪替丁的咪唑环，对Ｈ２受体具有更高的选择性，能显著抑制正常人和溃疡患者的基础和夜间胃酸分泌及五肽胃泌素、组胺和进餐引起的胃酸分泌，其抑制胃酸分泌的效价按摩尔计为西咪替丁的５～１２倍。静脉注射本品可使胃酸分泌降低９０％；对胃蛋白酶原的分泌有一定的抑制作用；对实验性胃黏膜损伤和急性溃疡有保护作用；对胃泌素和性激素的分泌无影响。主要用于：①消化性溃疡出血、弥漫性胃黏膜病变出血、吻合口溃疡出血、胃术后预防再出血等。②应激状态时并发的急性胃黏膜损害和阿司匹林引起的急性胃黏膜损伤；亦常用于预防重症疾病（如脑出血、严重创伤等）应激状态下应激性溃疡大出血的发生。③全身麻醉或大手术后，以及衰弱昏迷患者防止胃酸反流合并吸入性肺炎。

【用法与用量】

１．口服成人每次１５０ｍｇ，２次／ｄ。疗程不宜超过６周。

２．静脉滴注或肌内注射①成人：治疗上消化道出血，每次５０ｍｇ，稀释后缓慢静脉滴注（１～２ｈ）或缓慢静脉注射（超过１０ｍｉｎ），或肌内注射５０ｍｇ，以上方法可２次／ｄ或３～４次／ｄ；术前给药，全身麻醉或大手术前６０～９０ｍｉｎ缓慢静脉注射５０～１００ｍｇ，或用５％葡萄糖注射液２００ｍＬ稀释后缓慢静脉滴注１～２ｈ。②小儿：静脉注射，每次１～２ｍｇ／ｋｇ，２～３次／ｄ；静脉滴注，每次２～４ｍｇ／ｋｇ，２４ｈ连续滴注。

【不良反应】

１．常见的有恶心、皮疹、便秘、腹泻、乏力、头痛、眩晕等，一般较轻微，继续用药过程中可缓解。

２．部分患者于静脉注射后出现面热感、胃痛等，１０余分钟后可自行消失；静脉注射局部可有瘙痒、发红，１ｈ后可消失。

３．偶见静脉注射后心动过缓。

４．与西咪替丁相比，损伤肾功能、性腺功能和中枢神经的不良作用较轻。

５．少数患者用药后引起白细胞或血小板减少，停药后症状可自行消失。

６．本品可引起轻度肝功能损伤，ＡＬＴ可逆性升高，停药后症状即消失，肝功能也恢复正常。可能系药物过敏反应，与药物的用量无关。

７．偶有发热、男性乳房发育、肾炎等。

８．本品可降低维生素Ｂ１２的吸收，长期使用可致维生素Ｂ１２缺失。

【制剂与规格】胶囊剂：１５０ｍｇ。注射液：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品可掩盖胃癌症状，用药前首先要排除癌性溃疡。

２．严重肝肾功能不全患者慎用，必须使用时应减少剂量和进行血药浓度监测。

３．肝功能不全者偶见服药后出现定向力障碍、嗜睡、焦虑等精神状态。

４．血清肌酐及氨基转移酶可轻度升高，容易干扰诊断，治疗后期可恢复到原来水平。

５．长期使用可持续降低胃液酸度，有利于细菌在胃内繁殖，从而使食物内硝酸盐还原为亚硝酸盐，形成Ｎ－亚硝基化合物。

６．男性乳房女性化少见，发生率随年龄的增加而升高。

７．孕妇、哺乳期妇女及８岁以下儿童禁用。

【药物相互作用】

１．本品能减少肝血流量，当与某些经肝代谢、受肝血流影响较大的药物合用时，如华法林、利多卡因、环孢素、地西泮、普萘洛尔等，可增加上述药物的血浓度，延长其作用时间和强度，有可能增加某些药物的毒性，值得注意。

２．与抗凝药或抗癫痫药合用时要比西咪替丁更安全。

３．与华法林合用可以缩短或延长凝血酶原时间。

法莫替丁Ｆａｍｏｔｉｄｉｎｅ

其他名称：信法丁。

【药代动力学】口服后经胃肠道吸收容易但不完全，１～３ｈ达血浆浓度峰值。国内健康志愿者口服后吸收迅速，约２ｈ血浓度达高峰，ｔ１／２约为３ｈ。可进入乳汁，蛋白结合率为１５％～２０％。少量经肝脏代谢，转化为法莫替丁Ｓ－氧化物。２４ｈ内以原形药经尿液排出。

【作用与用途】本品为组胺Ｈ２受体拮抗剂，对胃酸分泌具有明显的抑制作用，可抑制胃蛋白酶的分泌，对动物实验性溃疡有一定保护作用。服药后约１ｈ起效，作用可维持１２ｈ以上。适用于消化性溃疡（胃、十二指肠溃疡）、急性胃黏膜病变、反流性食管炎及胃泌素瘤。

【用法与用量】

１．口服一次２０ｍｇ，２次／ｄ，早、晚餐后或睡前服。４～６周为１个疗程。溃疡愈合后的维持量减半。

２．静脉注射或静脉滴注本品２０ｍｇ溶于生理盐水或葡萄糖注射液２０ｍＬ中缓慢注射或滴注，２次／ｄ，疗程为５ｄ。一旦病情许可，应迅速改静脉给药为口服给药。

【不良反应】少数患者可有口干、头晕、失眠、便秘、腹泻、皮疹、面部潮红、白细胞减少。偶有轻度一过性氨基转移酶增高等。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ。注射液：２０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．应排除胃癌后才能使用。

２．对本品过敏者、严重肾功能不全者禁用。

尼扎替丁Ｎｉｚａｔｉｄｉｎｅ

【药代动力学】口服胃肠道易吸收，几乎完全被吸收。口服生物利用度大于７０％，食物轻度增加其生物利用度。在体内广泛分布，可进入乳汁，蛋白结合率约３５％。部分在肝内代谢，部分经肾小管分泌从尿液（＞９０％的剂量）排泄，少量经过粪便（＜６％）排泄。ｔ１／２为１～２ｈ，肾损害时延长。

【作用与用途】本品为Ｈ２受体拮抗剂，作用和作用机制同西咪替丁，但比西咪替丁强８～９倍，抗溃疡作用比西咪替丁强３～４倍。适用于：治疗活动性十二指肠溃疡及良性胃溃疡；十二指肠溃疡愈合后的维持治疗；治疗胃食管反流性疾病（ＧＥＲＤ）及因ＧＥＲＤ出现的胃灼热症状。

【用法与用量】

１．活动性十二指肠溃疡成人１次／ｄ，一次３００ｍｇ，睡前口服；或２次／ｄ，一次１５０ｍｇ，疗程可用至８周。

２．十二指肠溃疡愈合后的维持治疗成人１次／ｄ，一次１５０ｍｇ，睡前口服，连续治疗一年以上的结果尚不明确。

３．ＧＥＲＤ成人２次／ｄ，一次１５０ｍｇ。治疗糜烂性食管炎、溃疡性食管炎和因ＧＥＲＤ出现的胃灼热症状，疗程可用至１２周。

４．良性胃溃疡１次／ｄ，一次３００ｍｇ，睡前口服；或者２次／ｄ，一次１５０ｍｇ，疗程可用至８周。

【不良反应】

１．主要有皮疹、瘙痒、便秘、腹泻、口渴、恶心、呕吐等。

２．有头痛、头晕、失眠、多梦。

３．偶见鼻炎、咽炎、鼻窦炎、虚弱、胸背痛及多汗等。

４．罕见腹胀和食欲不振。

【制剂与规格】胶囊剂：１５０ｍｇ。

【注意事项】

１．应用本品前需排除胃恶性肿瘤。

２．慎用于有Ｈ２受体拮抗剂过敏史者及肝肾功能不全的患者。

３．孕妇及哺乳期妇女慎用。

４．服药后尿胆素原测定可呈假阳性。

【药物相互作用】

１．由于本品不抑制细胞色素Ｐ４５０药物代谢酶系统，故不会发生肝药代谢抑制所产生的药物相互作用。

２．患者每日服用大剂量阿司匹林（３９００ｍｇ），同时口服本品１５０ｍｇ，２次／ｄ，可出现患者血清水杨酸盐浓度升高。

罗沙替丁乙酸酯ＲｏｘａｔｉｄｉｎｅＡｃｅｔａｔｅ

其他名称：哌芳替丁，哌芳酯丁。

【药代动力学】健康人口服本品７５ｍｇ后，约３ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２约为４ｈ。尿中代谢物主要是脱乙酰基物（罗沙替丁），其次是羧酸衍生物。服药后２４ｈ内约有７０％从尿中排出，其中约８０％为脱乙酰基物。动物实验见本品向乳汁移行。

【作用与用途】本品及其体内代谢物罗沙替丁为选择性Ｈ２受体拮抗剂，其抗分泌作用强度为西咪替丁的３～６倍，为雷尼替丁的２倍。可用于胃溃疡、十二指肠溃疡、吻合口溃疡、卓－艾综合征、反流性食管炎等，也可用于麻醉前给药防止吸入性肺炎。

【用法与用量】口服：①胃溃疡、十二指肠溃疡、吻合口溃疡、卓－艾综合征及反流性食管炎，通常成人每次７５ｍｇ，２次／ｄ，早餐后及睡前服用。可按年龄和症状适当增减。②麻醉前给药，通常成人于术前１ｄ临睡前及手术诱导麻醉前２ｈ各服７５ｍｇ。肝肾功能不全患者应适当调整剂量。

【不良反应】发生率约为１．７％。主要有皮疹和瘙痒感（均应停药）、嗜酸性粒细胞增多、白细胞减少、便秘或腹泻、恶心、腹胀、ＡＳＴ与ＡＬＴ升高、嗜睡等。罕见头痛、失眠、倦怠及血压上升。

【制剂与规格】缓释胶囊剂：７５ｍｇ。

【注意事项】

１．慎用于有药物过敏史者及肝肾功能不全的患者。

２．孕妇及小儿用药的安全性尚未确立。

３．哺乳期妇女给药时应避免哺乳。

４．本品可掩盖胃癌的症状。

５．用药期间需注意肝肾功能及血常规的变化。

（三）选择性抗胆碱药

哌仑西平Ｐｉｒｅｎｚｅｐｉｎｅ

其他名称：哌吡氮平，吡疡平，哌吡酮，必舒胃。

【药代动力学】口服吸收不完全，ｔｍａｘ为２～３ｈ，绝对生物利用度为２６％±４．６％，与食物同时服用可减少吸收，绝对生物利用度降至１０％～２０％。除了脑及胚胎组织外，本品在其他脏器和骨骼肌均有分布，其中以肝、肾浓度为最高，脾、肺次之，心脏、皮肤、肌肉中和血浓度较低。血浆蛋白结合率约为１０％，ｔ１／２为１０～１２ｈ。在体内很少被代谢，口服后２４ｈ内约９０％以原形化合物通过肾脏（１２％～５０％）和胆道（４０％～４８％）排泄。虽给药后３～４ｄ方能全部排泄，但未见有蓄积性。

【作用与用途】本品为一种具有选择性的抗胆碱能药物，对胃壁细胞的毒蕈碱受体有高度亲和力，而对平滑肌、心肌和唾液腺等的毒蕈碱受体的亲和力低，故应用一般治疗剂量时，仅能抑制胃酸分泌，而很少有其他抗胆碱药物对瞳孔、胃肠平滑肌、心脏、唾液腺和膀胱肌等的不良反应。剂量增大则可抑制唾液分泌，只有大剂量才能抑制胃肠平滑肌和引起心动过速。口服、肌内注射或静脉注射本品后，无论是基础胃酸分泌，还是由外源性五肽胃泌素、胰岛素引起的胃酸分泌均受到抑制。本品对胃液的ｐＨ影响不大，主要是使胃液（包括胃蛋白酶原和胃蛋白酶）分泌量减少。临床用于各种酸相关性疾患的治疗，如十二指肠溃疡、胃溃疡、胃食管反流病、高酸性胃炎、应激性溃疡、急性胃黏膜出血、胃泌素瘤等。

【用法与用量】口服：每次５０ｍｇ，２次／ｄ，早、晚餐前０．５ｈ服用。疗程以４～６周为宜。症状严重者，一日量可加大到１５０ｍｇ，分３次服。需长期治疗的患者，可连续服用３个月。

【不良反应】与剂量有关。

１．常见不良反应有轻度口干、眼干及视力调节障碍等，停药后症状即消失。

２．偶有便秘、腹泻、头痛、精神错乱，一般较轻，有２％需停药。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】

１．空腹服用（早、晚饭前０．５ｈ服用）。

２．本品连续使用不得超过７ｄ，症状未缓解或消失应查找原因并给予相应处理。

３．哺乳期妇女及肝肾功能不全者慎用。

４．孕妇、青光眼和前列腺肥大患者禁用。

【药物相互作用】

１．乙醇和咖啡等可减弱本品的作用。

２．Ｈ２受体拮抗剂可增强本品的作用。

３．与西沙必利合用，后者疗效下降。

４．与普鲁卡因胺合用时，对房室结传导产生相加的抗迷走神经作用，应监测心电图和心率。

（四）胃泌素受体拮抗剂

丙谷胺Ｐｒｏｇｌｕｍｉｄｅ

其他名称：二丙谷酰胺。

【药代动力学】口服吸收迅速，生物利用度为６０％～７０％，２ｈ血药浓度达峰值，最小有效血浓度为２μｇ／ｍＬ，ｔ１／２为３．３ｈ。主要分布于胃肠道、肝、肾，经肾、肠道排出。

【作用与用途】本品是一种抗胃酸分泌药。它并不抑制基础胃酸分泌，而是减少胃酸过度分泌，使其降至正常水平。其抗胃酸过度分泌的作用主要来源于其抗胆碱能活性。用于胃及十二指肠溃疡、慢性浅表性胃炎、十二指肠球炎。

【用法与用量】口服：成人每次０．４ｇ，每日３～４次，餐前１５ｍｉｎ服用，连续服用３０～６０ｄ，亦可根据胃镜或Ｘ线检查结果决定用药时间。小儿每次１０～１５ｍｇ／ｋｇ，３次／ｄ，餐前１５ｍｉｎ服用，疗程视病情而定。

【不良反应】本品无明显不良反应，偶有口干、便秘、瘙痒、失眠、腹胀、下肢酸胀等不良反应，一般不需要特殊处理；个别报道有暂时性白细胞减少和轻度氨基转移酶升高。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ。

【注意事项】

１．胆囊管及胆道完全梗阻的患者禁用。

２．本品抑制胃酸分泌的作用较Ｈ２受体拮抗剂弱，临床已不再单独用于治疗溃疡病，但其利胆作用较受重视。

３．用药期间应避免烟、酒及刺激性食物和精神创伤。

【药物相互作用】本品不影响其他药物代谢，若与其他抗溃疡药物如Ｈ２受体拮抗剂同时应用，可加强抑制胃酸分泌作用而加速溃疡的愈合。

三、胃黏膜保护剂

枸橼酸铋钾ＢｉｓｍｕｔｈＰｏｔａｓｓｉｕｍＣｉｔｒａｔｅ

其他名称：胶体次枸橼酸铋，三钾二枸橼酸铋，丽珠得乐。

【药代动力学】本品在胃中形成不溶性沉淀，仅有少量铋被吸收，与分子量５万以上的蛋白质结合而转运。铋主要分布在肝、肾组织中，通过肾脏从尿中排泄。

【作用与用途】本品为胃黏膜保护剂，在胃酸条件下产生沉淀，形成弥散性的保护层覆盖于溃疡面上，促进溃疡黏膜再生和溃疡愈合。本品还具有降低胃蛋白酶的活性、增加黏蛋白分泌、促进黏膜释放前列腺素Ｅ２等作用。用于胃及十二指肠溃疡、慢性胃炎；与抗生素联用，可根除胃幽门螺杆菌。

【用法与用量】口服：每次０．３ｇ，４次／ｄ，２～４周为１个疗程。空腹服用（餐前０．５ｈ与睡前服用）。

【不良反应】

１．服药期内口中可能带有氨味，并可使舌、粪便染成黑色。

２．罕见恶心、便秘等消化道症状。

【制剂与规格】颗粒剂：每袋１ｇ，含铋１１０ｍｇ。胶囊剂：０．３ｇ，含铋１１０ｍｇ。

【注意事项】

１．严重肾功能不全者及孕妇禁用。

２．不宜大剂量长期服用，当血铋浓度超过０．１μｇ／ｍＬ时，可能导致铋性脑病。

３．服药前后０．５ｈ不宜食用高蛋白饮食。

【药物相互作用】服药前后０．５ｈ不宜服用抗酸药及其他碱性药物。

胶体果胶铋ＣｏｌｌｏｉｄａｌＢｉｓｍｕｔｈＰｅｃｔｉｎ

其他名称：碱式果胶酸铋钾。

【药代动力学】尚不清楚。

【作用与用途】本品为胃黏膜保护剂，在胃酸环境中形成稳定的凝胶体，覆盖在黏膜表面，使糜烂面和溃疡灶与胃酸及胃蛋白酶隔离，对受损黏膜起到保护作用，促进溃疡组织的修复和愈合；可刺激内源性前列腺素和表皮生长因子的产生，加速溃疡面的愈合与炎症的消退，同时具有一定的止血作用。适用于：①胃及十二指肠溃疡、慢性胃炎。②与抗生素联合，用于根除胃幽门螺杆菌。

【用法与用量】口服：一次１５０～２００ｍｇ，３次／ｄ，餐前０．５ｈ服用，严重患者睡前加服１次。治疗消化道出血时，可将囊内药物倒出，用水冲开搅匀后服用。

【不良反应】本品不良反应低，不影响肝肾及神经系统，服药后血、尿、粪常规亦无改变，但服药期间本品可使大便呈黑褐色。

【制剂与规格】胶囊剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．严重肾功能不全患者及孕妇禁用。

２．服药期间大便呈黑褐色为正常现象。

【药物相互作用】勿与其他铋制剂、强力抗酸药合用。

米索前列醇Ｍｉｓｏｐｒｏｓｔｏｌ

其他名称：米索普特，喜克溃（Ｃｙｔｏｔｅｃ）。

【药代动力学】口服本品后胃肠道吸收快速，１５～３０ｍｉｎ达血浆峰浓度，快速代谢为米索前列醇酸（活性形式）。主要经过尿液排泄，ｔ１／２为２０～４０ｍｉｎ。

【作用与用途】本品是一种合成的前列腺素Ｅ１类似物，能直接作用于胃壁细胞表面特异性的前列腺素受体，抑制胃酸分泌。在使用前列腺素抑制剂如非甾体抗炎药治疗期间，米索前列醇能代替前列腺素发挥黏膜保护作用。用于胃及十二指肠溃疡的治疗。十二指肠溃疡患者，口服本品４周后愈合率为５４％，疗效略低于西咪替丁，但本品在保护胃黏膜不受损害方面比西咪替丁更有效。还可用于预防因使用非甾体抗炎药所致的消化性溃疡。

【用法与用量】口服：①治疗胃及十二指肠溃疡，每次２００μｇ，４次／ｄ，于餐前和睡前服，疗程４～８周。②预防非甾体类抗炎药引起的消化性溃疡，每次２００μｇ，２～４次／ｄ。

【不良反应】腹泻、腹痛、消化不良、便秘、胀气、恶心和呕吐；阴道出血、子宫收缩增强；头痛。

【制剂与规格】片剂：２００μｇ。

【注意事项】

１．对前列腺素类药物过敏者，青光眼、哮喘、过敏性结肠炎及过敏体质者禁用。

２．本品对妊娠子宫有收缩作用，孕妇禁用。

３．本品虽在治疗剂量下不导致低血压，但有脑血管或冠状动脉病变的患者仍应慎用。

【药物相互作用】

１．本品可增强催产素的作用。

２．与含镁抗酸药合用时，增加腹泻的风险。

替普瑞酮Ｔｅｐｒｅｎｏｎｅ

其他名称：戊四烯酮，施维舒（Ｓｅｌｂｅｘ）。

【药代动力学】口服本品１５０ｍｇ，血中浓度在服用后５ｈ达到峰值（胶囊剂为１６６９ｎｇ／ｍＬ，细粒剂为１２９６ｎｇ／ｍＬ），随后降低，但在服用后１０ｈ又出现一个峰值（胶囊剂为６７５ｎｇ／ｍＬ，细粒剂为６０４ｎｇ／ｍＬ），即呈双峰形曲线，这被认为是由于达峰时间散乱所造成的结果。两种剂型在生物利用度上未见有差异。本品在肝脏代谢极少，８４．８％的药物以原形排出。

【作用与用途】本品为萜烯类药物，具有组织修复作用，对各种实验性溃疡及胃黏膜病变分别有较强的抗溃疡作用和黏膜修复作用。本品可促进胃黏膜、胃黏液中主要的再生防御因子、高分子糖蛋白、磷脂的合成与分泌，提高胃黏液中的重碳酸盐，促进胃黏膜损伤的治愈。此外，本品还可提高胃黏膜中前列腺素的生物合成能力，提高正常大鼠胃体及幽门部黏膜中前列腺素（ＰＧＥ２、ＰＧＩ２）的生物合成，改善胃黏膜血流。临床用于急性胃炎、慢性胃炎急性加重期、胃黏膜病变（糜烂、出血等）和胃溃疡等。

【用法与用量】成人一次１５０ｍｇ，３次／ｄ，进餐时或餐后３０ｍｉｎ内口服。可根据年龄、症状酌情增减。

【不良反应】

１．偶尔会出现便秘、腹泻、腹胀、口渴、恶心、腹痛。

２．ＡＬＴ、ＡＳＴ轻度升高。

３．血清总胆固醇水平升高。

４．过敏反应，如皮疹、瘙痒。

【制剂与规格】胶囊剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇、儿童慎用。

２．老年人的生理代谢功能有所降低，应注意减量给予。

３．出现过敏反应时应停止用药。

【药物相互作用】本品与Ｈ２受体拮抗剂合用能够提高疗效。

甘草锌Ｌｉｃｏｒｚｉｎｃ

【药代动力学】锌在十二指肠和近端小肠内吸收，主要排泄途径为肠道。内服甘草锌２～４ｈ血锌即达最高浓度，６ｈ后恢复正常，不会造成蓄积。

【作用与用途】甘草的抗溃疡成分能增加胃黏膜细胞的“己糖胺”成分，提高胃黏膜的防御力，延长胃上皮细胞的寿命，加速溃疡愈合；锌也有促进黏膜再生和加速溃疡愈合的作用。适用于：①口腔、胃、十二指肠及其他部位的溃疡症。②寻常型痤疮。③由于锌缺乏症引起的儿童厌食、异食癖、生长发育不良及成人锌缺乏症。④促进刀口、创伤、烧伤的愈合。

【用法与用量】口服：治疗消化性溃疡，成人一次１０ｇ，３次／ｄ，一个疗程４～６周，必要时可减半量，再服一个疗程，以巩固疗效。儿童常用剂量每日按体重０．５～１．５ｍｇ／ｋｇ元素锌计算，分３次服用。

【不良反应】在治疗胃溃疡时，由于用量较大，疗程又较长，个别人可能出现排钾潴钠和轻度水肿，停药后症状可自行消失。必要时可通过限制钠盐摄入量或加服氢氯噻嗪和枸橼酸钾，或加服小剂量螺内酯等对症处理，可不妨碍继续用甘草锌。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ、８０ｍｇ。颗粒剂：１．５ｇ、５ｇ。

【注意事项】心肾功能不全者慎用或遵医嘱。

瑞巴派特Ｒｅｂａｍｉｐｉｄｅ

其他名称：瑞巴匹特，膜固斯达（Ｍｕｃｏｓｔａ）。

【药代动力学】据国外文献报道：健康成年男子１２例口服１００ｍｇ瑞巴派特，通过消化道迅速吸收，给药后２ｈ达到最高血药浓度（２１０ｎｇ／ｍＬ），ｔ１／２约为１．５ｈ，即使连续给药未发现蓄积性。健康成年男子６例口服１５０ｍｇ瑞巴派特时，发现了饮食造成的吸收延迟倾向，但对生物利用度没有影响。肾功能障碍患者单次口服１００ｍｇ瑞巴派特，研究药物动态时发现，患者与健康正常人相比，血药浓度上升，而且ｔ１／２延长。透析患者连续给药达到稳态时的血药浓度与单次给药时推测的血药浓度一致，因此认为没有蓄积性。健康成年男子口服６００ｍｇ瑞巴派特时，尿中排泄的大部分是原形。代谢产物最终被确认为８位羟基代谢产物，但其量很少，只相当于给药量的０．０３％左右，８位羟基代谢产物是由ＣＹＰ３Ａ４作用产生的。健康成年男子口服１００ｍｇ瑞巴派特时，给药量的１０％左右随尿液排泄。在体外，瑞巴派特的血药浓度为０．０５～５μｇ／ｍＬ时，与血浆蛋白的结合率为９８．４％～９８．６％。

【作用与用途】本品为黏膜保护剂，推测能增加胃血流和前列腺素的生物合成，并降低氧自由基的量。用于胃溃疡、急慢性胃炎的急性加重期胃黏膜病变的改善（糜烂、出血、充血、水肿）。

【用法与用量】口服：①胃溃疡，通常成人一次１００ｍｇ，３次／ｄ，早、晚及睡前口服。②急性胃炎、慢性胃炎的急性加重期胃黏膜病变（糜烂、出血、充血、水肿）的改善，成人一次１００ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】

１．血液严重不良反应为白细胞减少（０．１％以下）。有时出现白细胞、血小板减少，这时应充分进行观察，发现异常时应中止给药，做适当处理。

２．过敏反应皮疹、瘙痒感、药疹样湿疹等（不足０．１％）、荨麻疹。

３．精神神经系统麻木、眩晕、嗜睡。

４．消化系统便秘、腹部胀满感、腹泻、恶心、呕吐、胃灼热、腹痛、嗳气、味觉异常等（不足０．１％）；口渴。

５．肝脏ＡＬＴ、ＡＳＴ、γ－ＧＴ、ＡＬＰ上升等（不足０．１％。氨基转移酶显著上升或同时出现发热、出疹等症状时停止服药，并采取适当的措施）。

６．其他月经异常、ＢＵＮ上升、水肿、咽喉部异物感（不足０．１％）；乳腺肿胀、乳房痛、乳房女性化、乳汁分泌、心慌、发热、颜面潮红、舌麻木、咳嗽、呼吸困难。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】既往对本品成分有过敏史的患者禁止服用。

硫糖铝Ｓｕｃｒａｌｆａｔｅ

【药代动力学】本品口服后可释放出铝离子和硫酸蔗糖复合离子，其中约５％被胃肠道吸收，以双糖硫酸盐形式自尿中排出，其余随粪便排出。作用持续时间约５ｈ。

【作用与用途】本品是胃黏膜保护剂。在酸性环境下，可解离出硫酸蔗糖复合离子，复合离子聚合成不溶性的带负电荷的胶体，能与溃疡或炎症处带正电荷的蛋白质渗出物相结合，形成一层保护膜，促进溃疡的愈合；本品还具有吸附胃蛋白酶，中和胃酸、胆汁酸的作用，并能促进内源性前列腺素Ｅ的合成及吸附表皮生长因子，使之在溃疡或炎症处浓集，有利于黏膜再生。用于治疗胃及十二指肠溃疡胃炎。

【用法与用量】口服：成人一次１ｇ，４次／ｄ，饭前１ｈ及睡前空腹嚼碎服用。小儿遵医嘱。

【不良反应】较常见的是便秘，个别患者可出现口干、恶心、皮疹、胃痉挛等，发生胃痉挛时可与适当的抗胆碱能药物合用。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ、０．５ｇ。

【注意事项】

１．本品须空腹时服用，嚼碎与唾液搅和或研成粉末后服下能发挥最大疗效。

２．本品短期治疗即可使溃疡完全愈合，但愈合后仍可能复发。对严重十二指肠溃疡效果差。应配合内镜或Ｘ射线检查观察溃疡愈合情况。

３．本品如必须与抗酸药合用，抗酸药应在硫糖铝服后１ｈ给予。

４．长期大剂量服用本品，可能会造成体液中磷的缺乏，因此甲状腺功能亢进、佝偻病等低磷血症患者不宜长期服用。

５．本品连续应用不宜超过８周。

【药物相互作用】

１．西咪替丁可干扰本品的药理作用；本品也可减少西咪替丁的吸收。

２．本品可干扰脂溶性维生素Ａ、Ｄ、Ｅ、Ｋ的吸收。

３．本品可与多酶片中的胃蛋白酶络合，降低多酶片的疗效，因此两者不宜合用。

吉法酯Ｇｅｆａｒｎａｔｅ

其他名称：合欢香叶酯，惠加强－Ｇ。

【药代动力学】本品５０ｍｇ／ｋｇ经口一次投入实验表明：其吸收率达６０％～７０％，在口服６ｈ后血中浓度达到最高峰，２４ｈ后尿中排泄１２．４％，呼气排出１９．５％，粪便中排泄３０％～４０％。

【作用与用途】本品能够保护胃黏膜，促进溃疡修复愈合，增加胃黏膜前列腺素，防止黏膜电位差低下，促进可溶性黏液分泌，增强胃黏膜屏障，扩张胃黏膜微循环，改善血流分布。用于胃及十二指肠溃疡、急慢性胃炎、胃酸过多、胃灼热、腹胀、消化不良、空肠溃疡及痉挛。

【用法与用量】口服：成人每次２片，３次／ｄ；儿童每次１～２片，３次／ｄ。一般疗程为１个月，病情严重者需２～３个月。预防性用药，每次１片，３次／ｄ；维持性用药，每次１～２片，３次／ｄ。

【不良反应】偶见口干、恶心、心悸、便秘等症状，严重者应立即停止服用。

【制剂与规格】片剂：４００ｍｇ，含吉法酯５０ｍｇ和铝硅酸镁５０ｍｇ。

【注意事项】孕妇慎用。有前列腺肥大的患者及青光眼患者慎用。

【药物相互作用】无特别指定。

麦滋林－Ｓ

其他名称：Ｌ－谷氨酰胺呱仑酸钠（Ｌ－ＧｌｕｔａｍｉｎｅａｎｄＳｏｄｉｕｍＧｕａｌ⁃ｅｎａｔｅ），麦滋林。

【作用与用途】本品为新型抗溃疡药，内含两种有效成分：①水溶性薁：抑制多种致炎物质，增加黏膜内前列腺素Ｅ２的合成，促进肉芽的形成和上皮细胞的新生，降低胃蛋白酶的活性。②Ｌ－谷酰胺，一种人体非必需氨基酸，有利于溃疡组织的再生、修复和形成保护因子。主要用于胃炎、胃溃疡、十二指肠溃疡，可明显缓解临床症状，预防溃疡复发。

【用法与用量】口服：成人每次１袋（０．６７ｇ），３次／ｄ（共２ｇ），直接口服。可根据年龄、症状在医生指导下酌情增减。

【不良反应】作用少见且轻微，有时会出现恶心、呕吐、便秘、腹泻、腹痛及饱胀感；有时会出现面部潮红。

【制剂与规格】颗粒剂：每０．６７ｇ含Ｌ－谷氨酰胺６６３．３ｍｇ、水溶性薁２．０ｍｇ。

【注意事项】

１．建议直接吞服，避免用水冲服。

２．治疗后初期胃黏膜防御功能还处于不完全的状态，胃壁可看到发红和充血，如在这个阶段停药，易复发。

【药物相互作用】以普萘洛尔、丙米嗪、地西泮、华法林为基质，研究了本品对细胞色素Ｐ４５０的影响，其结果显示，本品对细胞色素Ｐ４５０没有影响（血细胞比容）。

普劳诺托Ｐｌａｕｎｏｔｏｌ

其他名称：Ｋｅｌｎａｃ。

【药代动力学】健康成人口服１４Ｃ标记的本品（１．７×１０４Ｂｑ／ｍｇ）１２０ｍｇ后１．５～２ｈ血中浓度达峰值，ｔ１／２为２～２．６ｈ，之后迅速消失。主要经肝脏代谢，在人血中有９０％以上与葡萄糖醛酸相结合。健康成人口服上述剂量标记物后５ｄ内４３％～５０％从尿中排出，２１％～２４％随粪排泄。大鼠口服１４Ｃ标记的本品（５．１８×１０４Ｂｑ／ｍｇ）３０ｍｇ／ｋｇ，０．５～２ｈ后以胃、小肠、十二指肠、肝、肾的分布浓度较高，胃黏膜中持续存在２４ｈ，其他组织中２４ｈ后明显下降。

【作用与用途】本品是研究泰国植物Ｃｒｏｔｏｎｓｕｂｂｙｒａｔｕｓ（Ｋｕｒｚ）时发现的生物活性成分。可增加胃黏膜血流量，增强胃黏膜抵抗力的作用，促进胃组织内前列腺素的生成，抑制胃液分泌。用于胃溃疡的治疗。

【用法与用量】口服：成人每次８０ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】偶见腹部不适、膨胀感；ＡＬＴ、ＡＳＴ轻度上升；皮疹、皮肤瘙痒等，发生率为１．１％。

【制剂与规格】胶囊剂：每粒含精制油８０ｍｇ。细粒剂：每１ｇ含精制油８０ｍｇ。

【注意事项】孕妇、老人与小儿用药的安全性尚未确定，应权衡利弊慎用。哺乳期妇女必须使用时应避免哺乳。

索法酮Ｓｏｆａｌｃｏｎｅ

其他名称：苏法抗。

【药代动力学】健康人空腹口服本品后经消化道吸收迅速，给药后约１ｈ达最高血浓度，１２ｈ后基本上从血中消除。ｔ１／２约１ｈ，连续用药未见蓄积。健康人口服后主要代谢物为查耳酮骨架α，β－不饱和键的还原产物，以及异戊二烯基侧链的氧化产物。这些代谢物的药理作用和毒性均不超过本品。大鼠、小鼠口服后２４ｈ内口服量的６％～８％以异戊二烯基侧链氧化物的形式随尿排泄。

【作用与用途】本品是查耳酮衍生物，能增加胃血流量、扩张胃黏膜血管、增加胃组织耗氧量、促进胃黏膜修复、增加胃壁构成成分、增加胃组织内前列腺素含量，主要通过增强防御因子而对消化性溃疡发挥良好的效果。其作用机制被认为是抑制了前列腺素分解酶（５－羟基前列腺素脱氢酶）。用于治疗胃溃疡。

【用法与用量】口服：每次１００ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】偶见便秘、口渴、胃灼热。

【制剂与规格】胶囊剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。细粒剂：１００ｍｇ／ｇ。

【注意事项】妊娠期用药的安全性尚未确立，所以孕妇及可能怀孕的妇女使用时应权衡利弊，慎用。

四、复方制剂

三硅酸镁ＭａｇｎｅｓｉｕｍＴｒｉｓｉｌｉｃａｔｅ

其他名称：三矽酸镁。

【药代动力学】本品口服吸收少而缓慢，约１０％的镁自肠道吸收。作用时效一般在服药后２～８ｈ开始，持续时间较长。

【作用与用途】本品为氧化镁和二氧化硅的复合物，不溶于水。抗酸作用弱而慢，若胃排空快时，则可能不发生作用，但作用维持时间较久，可长达４～５ｈ。中和胃酸时产生胶状二氧化硅，可以覆盖在胃、十二指肠溃疡的表面，除机械保护作用外还能吸附游离酸。三硅酸镁的缓冲作用可导致胃内ｐＨ值升高，从而使胃酸过多症状得以缓解；其轻泻作用可能因肠黏膜释放缩胆囊素、刺激结肠收缩而排便。本品常与其他抗酸药配成合剂同服。用于治疗溃疡等。

【用法与用量】口服：每次０．３～１ｇ，３次／ｄ，饭前服。

【不良反应】

１．长期服用，偶可发生肾硅酸盐结石。

２．肾功能不全患者长期大剂量服用可出现眩晕、昏厥、心律失常或精神症状，以及疲乏无力（高镁血症或其他电解质失调）等。

【制剂与规格】片剂：０．３ｇ。

【注意事项】

１．严重肾功能损害患者禁用。

２．骨折患者不宜服用本品。

３．低磷血症（如吸收不良综合征）患者不宜服用本品。

４．阑尾炎或急腹症时，服用本品有加重病情的危险。

５．妊娠头３个月慎用。

【药物相互作用】

１．与抗Ｍ胆碱药物并用时，可能影响后者吸收，因此必须将服用时间隔开。

２．与地高辛并用时，后者吸收可被抑制，血药浓度降低。

３．与苯二氮卓类药物并用时，吸收率降低。

４．与异烟肼并用时，后者吸收可能延迟或减少，一般异烟肼应于抗酸药摄入前１ｈ服用。

５．与左旋多巴并用时，本品吸收可能增加，胃排空缓慢者尤其明显。

６．应避免氯丙嗪类药与三硅酸镁同时并用，因后者可抑制前者的吸收。

胃仙ＵＷｅｉｓｅｎ－Ｕ

【药代动力学】本品为双层药片，具有双层分两段作用的特点。口服本品３０ｍｉｎ后，含强力抗酸药的外层快速溶解，并在胃壁形成保护膜，中和过多的胃酸。１０ｍｉｎ后，内层药片逐渐融化深入溃疡部位，促进胃黏膜再生，促进溃疡面愈合。

【作用与用途】用于胃及十二指肠溃疡、胃炎、胃酸过多症、消化不良、胃痛及便秘等。

【用法与用量】口服：３次／ｄ，每次１～２片。

【不良反应】无明显不良反应。

【制剂与规格】本品为复方制剂的双层药片。外层主要成分为：甘草酸钠３３ｍｇ、葡萄糖醛酸１７ｍｇ、干氢氧化铝凝胶１６０ｍｇ、三硅酸镁１４５ｍｇ、牛胆浸膏１．０ｍｇ、Ｌ－薄荷脑１．０ｍｇ、叶绿素０．８ｍｇ。内层含本品主药维生素Ｕ２５ｍｇ、淀粉酶６０ｍｇ。

【注意事项】服药期间注意勿食脂肪、荚豆类及刺激性食物，减少吸烟与饮酒。

鼠李铋镁片

其他名称：胃速乐片，乐胃片。

【作用与用途】本片为复方制剂，具有调节胃酸、收敛及保护溃疡面的作用。用于治疗胃及十二指肠溃疡、胃炎、胃酸过多、神经性消化不良、胃灼热及痉挛等。见效快，若疗程过短，易复发。一般服药３个月左右症状可获明显改善。

【用法与用量】口服：每次２片，３次／ｄ，饭后嚼碎服，２～３个月为１个疗程。疗程结束后，可改服维持量，每次１片，每日３次，连服２～３个月。

【不良反应】无不良反应，服药期间大便呈黑色为正常现象。

【制剂与规格】片剂：每片含碱式硝酸铋０．３ｇ、碳酸氢钠０．２ｇ、碳酸镁０．４ｇ、弗朗鼠李皮０．０２５ｇ。

【注意事项】

１．使用时忌食油腻食品和用餐过饱。

２．胃酸缺乏者忌用。

第二节 胃肠解痉药

胃肠解痉药主要是Ｍ受体阻断药，包括颠茄生物碱类及其衍生物和大量人工合成的代用品。此外，还有一些药物虽然化学结构及作用原理与抗胆碱药不同，但亦具有解痉及减少分泌的作用，如新戊胺等。

颠茄片Ｂｅｌｌａｄｏｎｎａ

【作用与用途】本品的主要成分是莨菪碱，能抑制Ｍ胆碱受体，可解除胃肠道平滑肌痉挛、抑制腺体分泌。用于胃及十二指肠溃疡，胃肠道、肾及胆绞痛等。

【用法与用量】口服：腹痛时服用１０～２０ｍｇ，必要时４ｈ后可重复一次。

【不良反应】

１．较常见的有口干、便秘、出汗减少、口鼻咽喉及皮肤干燥、视力模糊、排尿困难（老人）。

２．少见的情况有眼睛痛、眼压升高、过敏性皮疹及疱疹。

【制剂与规格】片剂：每片含颠茄浸膏１０ｍｇ。

【注意事项】

１．前列腺肥大、青光眼患者及哺乳期妇女禁用。

２．在环境温度较高时，用药后有体温急骤升高的危险。

３．脑损害、心脏病、急性出血伴有心血管功能不稳定、高血压、反流性食管炎、胃肠道阻塞性疾患、溃疡性结肠炎、肝肾功能中重度损害、甲状腺功能亢进、肺部疾患、重症肌无力、自主神经疾病、尿路疾病患者慎用，儿童、老年人慎用。

【药物相互作用】

１．与尿碱化药（碳酸氢钠）、碳酸酐酶抑制药（乙酰唑胺）同用时，本品的排泄延迟，疗效和毒性都可因此而加强。

２．与金刚烷胺、美克洛嗪、吩噻嗪类药（氯丙嗪、奋乃静）、阿托品类药、普鲁卡因胺、三环类抗抑郁药等同用时，本品的不良反应可加剧。

３．与抗酸药、吸附性止泻药等同用时，本品的吸收减少、疗效减弱，必须同用时可间隔１ｈ以上。

４．本品可减弱甲氧氯普胺、多潘立酮的作用。

苯羟甲胺Ｂｅｎｚａｍｉｎ

其他名称：痛痉平（Ｄｉｐｈｅｍｉｎ）。

【作用与用途】本品为抗胆碱药，除有胃肠解痉作用外，还可抑制腺体分泌，并有镇痛、抗组胺和类似罂粟碱样平滑肌松弛作用。用于解痉、镇痛及治疗过敏性鼻炎等。

【用法与用量】口服或舌下含服：成人每次３ｍｇ，３次／ｄ；小儿每次０．０４～０．０６ｍｇ／ｋｇ，３次／ｄ。

【不良反应】可有口干、口苦、便秘等。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ。

【注意事项】用于感冒、鼻炎可舌下给药。

阿托品Ａｔｒｏｐｉｎｅ

【药代动力学】本品易从胃肠道及其他黏膜吸收，也可从眼或皮肤吸收。口服１ｈ后即达峰效应，ｔ１／２为３．７～４．３ｈ。血浆蛋白结合率为１４％～２２％，Ｖｄ为１．７Ｌ／ｋｇ。可迅速分布于全身组织，可透过血－脑脊液屏障，也能通过胎盘。一次剂量的一半经肝脏代谢，其余半数以原形经肾排出。在包括乳汁在内的各种分泌物中都有微量出现。

【作用与用途】本品是一种抗胆碱药，能竞争性阻断外周组织的毒蕈碱受体，如心脏、肠、支气管平滑肌、虹膜和分泌腺上的毒蕈碱受体。本品还具有一定的中枢兴奋作用，能改善迷走神经兴奋性增强引起的心率减慢和心脏传导阻滞，松弛支气管和消化道平滑肌，并抑制腺体分泌。本品还有放大瞳孔和麻痹睫状肌的作用。用于：①各种内脏绞痛，如胃肠绞痛及膀胱刺激症状；对胆绞痛、肾绞痛的疗效较差。②迷走神经过度兴奋所致的窦房阻断、房室阻断等缓慢型心律失常，也可用于继发于窦房结功能低下而出现的室性异位起搏。③解救有机磷酸酯类中毒。

【用法与用量】

１．口服０．３～０．６ｍｇ，３次／ｄ。极量为每次１ｍｇ，３ｍｇ／ｄ。

２．皮下、肌内或静脉注射每次０．５～１ｍｇ。极量为每次２ｍｇ。

【不良反应】

１．口干及少汗、心率加速、瞳孔扩大（可有视物模糊）。

２．大剂量使用可引起语言不清、烦躁不安、皮肤干燥发热、小便困难、肠蠕动减少、中枢兴奋。

３．严重中毒时可由中枢兴奋转入抑制，产生昏迷和呼吸麻痹。

【制剂与规格】片剂：０．３ｍｇ。注射液：０．５ｍｇ（１ｍＬ）、１ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．急性腹痛诊断未明确时，不宜轻易使用。

２．青光眼、前列腺肥大、高热者禁用。

３．与抗酸药合用时，宜分开使用。

４．儿童、老年人、孕妇及哺乳期妇女慎用。

５．婴幼儿对本品的毒性反应极为敏感，特别是痉挛性麻痹与脑损伤的小儿，反应更强，环境温度较高时，因闭汗有体温急骤升高的危险，应用时要严密观察。

６．下列情况应慎用：脑损害；心脏病，特别是心律失常、充血性心力衰竭、冠心病、二尖瓣狭窄等；反流性食管炎、食管与胃的运动减弱、下食管括约肌松弛，因可使胃排空延迟而促成胃潴留并增加胃食管反流。

７．对于溃疡性结肠炎，大剂量可减少肠蠕动度，导致麻痹性肠梗阻，并诱发加重中毒性巨结肠症。

【药物相互作用】

１．与尿碱化药包括含镁或钙的抗酸药、碳酸酐酶抑制药、碳酸氢钠、枸橼酸盐等合用时，本品的排泄延迟，作用时间和（或）毒性增加。

２．与金刚烷胺、吩噻嗪类药、其他抗胆碱药、扑米酮、普鲁卡因胺、三环类抗抑郁药合用，本品的不良反应可加剧。

３．与单胺氧化酶抑制药（包括呋喃唑酮、丙卡巴肼等）合用时，可加强抗Ｍ胆碱作用的不良反应。

４．与甲氧氯普胺并用时，后者的促进肠胃运动作用可被拮抗。

甲溴阿托品ＡｔｒｏｐｉｎｅＭｅｔｈｏｂｒｏｍｉｄｅ

其他名称：溴化甲基阿托品，胃疡平。

【作用与用途】本品为季铵类抗胆碱药，药理作用与阿托品相似。有解除胃肠痉挛及抑制胃酸分泌的作用。适用于胃及十二指肠溃疡、胃酸过多症、胃炎、胃肠道痉挛等。

【用法与用量】口服：每次１～２ｍｇ，３～４次／ｄ，饭后及睡前０．５ｈ服用。

【不良反应】本品对一般患者不良反应少见，但敏感者往往出现瞳孔扩大、口干、排尿困难、便秘等，减量后症状即可消失。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ。

【注意事项】

１．服用本品后便秘时可加服氧化镁。

２．青光眼及前列腺肥大患者忌用。

【药物相互作用】治疗溃疡时应与抗酸药并用。

贝那替秦Ｂｅｎａｃｔｙｚｉｎｅ

其他名称：胃乐康，胃复康。

【作用与用途】本品为抗胆碱药，有解痉和抑制胃酸分泌的作用，还有中枢安定作用。用于焦虑患者之胃酸过多、胃及十二指肠溃疡、胃炎、胃痉挛、胆石症等。

【用法与用量】口服：每次１～３ｍｇ，３次／ｄ，饭前服。

【不良反应】口干、头晕、恶心、感觉迟钝、心悸、嗜睡等。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ。

【注意事项】

１．若发现四肢麻痹、恶心、眩晕等应减量或停药。

２．青光眼患者禁用。

山莨菪碱Ａｎｉｓｏｄａｍｉｎｅ

其他名称：６５４－２。

【药代动力学】口服吸收较差，大鼠口服２４ｈ后大部分留在胃肠道，尿中量少。人口服后尿中药量约为用药量的２％，近９０％的药出现于大便中。长期应用无蓄积作用。

【作用与用途】具有外周抗Ｍ胆碱受体作用，能解除乙酰胆碱所致平滑肌痉挛。对胃肠道平滑肌有松弛作用，并抑制其蠕动，作用较阿托品稍弱，其抑制消化道腺体分泌作用为阿托品１／１０。临床主要用于解除平滑肌痉挛、胃肠绞痛、胆道痉挛及有机磷中毒等。

【用法与用量】口服：成人每次５～１０ｍｇ，３次／ｄ；小儿每次０．１～０．２ｍｇ／ｋｇ，３次／ｄ。

【不良反应】口干、面红、视近物模糊。用量较大时可出现心率加快，排尿困难。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．哺乳期妇女及出血性疾病、脑出血急性期、青光眼、幽门梗阻、肠梗阻、前列腺肥大、尿潴留患者禁用。

２．严重心力衰竭、心律失常患者，孕妇，儿童，老人慎用。

【药物相互作用】

１．与甲氧氯普胺或多潘立酮同用，各自的作用降低。

２．本品可延长胃排空时间，故能增加很多药物的吸收率而产生不良反应。与金刚烷胺（一些复方抗感冒药的活性成分）、吩噻嗪类、三环类抗抑郁药、扑米酮、普鲁卡因胺及其他抗胆碱药合用时，可增加不良反应。

３．与单胺氧化酶制剂（包括呋喃唑酮和丙卡巴肼）配伍用，可加强抗毒蕈碱作用的不良反应。

４．本品能减弱胃肠运动和延迟胃排空，对一些药物产生影响，如红霉素在胃内停留过久降低疗效，对乙酰氨基酚吸收延迟，地高辛、呋喃妥因等药物的吸收增加。

匹维溴铵ＰｉｎａｖｅｒｉｕｍＢｒｏｍｉｄｅ

其他名称：得舒特（Ｄｉｃｅｔｅｌ）。

【药代动力学】低于１０％的口服剂量经胃肠道吸收，１ｈ内达血浆峰浓度，ｔ１／２为１．５ｈ，该药几乎全部在肝脏代谢并清除。动物自动放射影像学研究显示该药聚集于胃肠道中。该药９７％与血浆蛋白结合。

【作用与用途】本品是一种钙拮抗剂，通过抑制钙离子进入肠道平滑肌细胞发挥作用，用于胃肠道解痉。动物实验中观察到，本品可以直接或间接地减小致敏原传入的刺激作用。临床用于对症治疗与肠道功能紊乱有关的疼痛、排便异常和胃肠不适；对症治疗与胆道功能紊乱有关的疼痛；为钡灌肠做准备。

【用法与用量】口服：每次５０ｍｇ，３次／ｄ，进餐时服用，必要时每日可增至３００ｍｇ。胃肠检查前用药１００ｍｇ，２次／ｄ，连服３ｄ，检查清晨服１００ｍｇ。

【不良反应】

１．极少数人有轻微的胃肠不适。

２．极个别人出现皮疹样过敏反应。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇、哺乳期妇女、儿童应避免服用。

２．片剂不宜嚼碎，宜直立体位服用。

３．本品没有明显的抗胆碱能的不良反应，因此可以用于前列腺肥大、尿潴留和青光眼的肠易激综合征患者。

奥替溴铵ＯｔｉｌｏｎｉｕｍＢｒｏｍｉｄｅ

其他名称：斯巴敏（Ｓｐａｓｍｏｍｅｎ）。

【药代动力学】口服给药后的实验资料显示，此药的吸收率很低（５％）。被吸收的药物大部分经胆汁排泄。

【作用与用途】本品为一种解痉挛和抗胆碱能药物，对于消化道平滑肌具有选择性和强烈的解痉挛作用，因此适用于不同原因和不同部位包括由于平滑肌纤维病理性萎缩引起的痉挛反应、胃肠道痉挛和运动功能障碍（肠易激综合征、胃炎、胃十二指肠炎、肠炎、食管病变），也可用于内镜检查前准备（食管－胃－十二指肠镜、结肠镜、直肠镜等）。

【用法与用量】口服：每次４０～８０ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】治疗剂量的奥替溴铵不会引起不良反应，亦不会引起阿托品样作用。

【制剂与规格】片剂：４０ｍｇ。

【注意事项】青光眼、前列腺肥大、幽门狭窄患者，孕妇及哺乳期妇女慎用。

非诺维林Ｆｅｎｏｖｅｒｉｎｅ

其他名称：善膜平（Ｓｐａｓｍｏｐｒｉｖ）。

【作用与用途】本品可提高平滑肌运动的协调性，但无抗胆碱能作用。其作用机制是通过调节细胞外钙离子内流和（或）细胞内钙离子的释放，来调整肌肉细胞膜的钙离子梯度。因此本品能够有效地抑制肌肉的非协同性、痉挛性收缩，但不影响肠道平滑肌的生理性协同运动。适用于结肠疾患，如肠易激综合征，急性痉挛性、炎症性结肠炎；胃肠道疾患，如呕吐、胃及十二指肠溃疡、膈疝、食管痉挛，以及胃术后运动功能失调。

【用法与用量】口服：一次１００ｍｇ，３次／ｄ，不超过６周。重症患者可高达２００ｍｇ，２次／ｄ。

【不良反应】

１．有肌痛和可逆性横纹肌溶解的个例报道，特别见于同时接受多种药物治疗的老年人。

２．偶有发生胃肠道不适，经调整剂量后可消失。

【制剂与规格】胶囊剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．肝病患者、线粒体性肌病患者、麻醉期间或麻醉后异常高热者或有经剧烈运动后发生异常高热病史者禁用。

２．若出现未明原因的肌痛或诊断为肌病，应停药，并做血清肌酸激酶检查。

３．６０岁以上及同时接受多种药物治疗的患者应慎用；１２岁以下儿童、孕妇、哺乳期妇女不宜使用。

新戊胺Ｏｃｔａｍｙｌａｍｉｎｅ

其他名称：新握克丁，新胃可定，辛戊胺，戊胺庚烷。

【作用与用途】本品解痉作用强而迅速，有类似肾上腺素的作用。用于胃肠和泌尿道等括约肌痉挛、偏头痛，以及尿道、胃肠道器械检查前用药。

【用法与用量】

１．口服每次１～２片，３～４次／ｄ。

２．肌内注射每次１～２ｍＬ，３～４次／ｄ。

【不良反应】偶有头痛、恶心、神经过敏。

【制剂与规格】片剂：每片含黏酸握克丁０．０６ｇ，新黏酸握克丁０．０８ｇ。注射液：每１ｍＬ含握克丁氨基磺酸盐０．０６ｇ，戊胺庚烷氨基磺酸盐０．０８ｇ。

【注意事项】

１．高血压、动脉硬化及心功能不全患者忌用。

２．另有复方制剂，其内容与注射剂相同，成人每次２５～４０滴，３～４次／ｄ。

第三节 助消化药

助消化药通常分为两类：一类是消化道分泌液的成分，如盐酸和各种消化酶制剂，起补充治疗作用；另一类是促进消化液分泌或制止肠道内过度发酵的药物。近年来认为增强胃动力的药物也有助消化的功能，在临床上已被重视和应用。

胃蛋白酶Ｐｅｐｓｉｎ

【作用与用途】为胃黏膜分泌的蛋白水解酶，能分解蛋白质为多肽和寡肽。用于治疗因食蛋白性食物过多所致的消化不良、病后恢复期的消化功能减退等，该药常与稀盐酸合用。

【用法与用量】口服：片剂，每次０．３～０．６克；合剂，每次１０ｍＬ。以上均３次／ｄ，饭时或饭前服。单用该药片则应同时服稀盐酸０．５～２ｍＬ。

【不良反应】合剂长期服用会腐蚀牙齿，使之脱钙。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ（能消化凝固的卵蛋白３００ｇ）。合剂：每１００ｍＬ含胃蛋白酶２ｇ、稀盐酸２ｍＬ、橙皮酊２ｍＬ。

【注意事项】

１．遇热不稳定，７０℃以上失效。

２．本品易吸潮，使蛋白消化力降低，如已吸潮或变性者不宜服用。

３．消化性溃疡患者忌用。

【药物相互作用】

１．本品在中性、碱性及强酸性环境下，消化能力减弱；在含有０．２％～０．４％盐酸（ｐＨ＝１．５～２．５）时消化力最强。

２．本品水溶液遇鞣酸、没食子酸或多数重金属溶液即发生沉淀。

３．忌与碱性药物配伍，不宜与抗酸药物同服。

４．本品与硫糖铝相拮抗，不宜合用。

多酶片ＭｕｌｔｉｅｎｚｙｍｅＴａｂｌｅｔｓ

【作用与用途】本品所含的胃蛋白酶能将蛋白质水解为蛋白胨，胰蛋白酶可进一步将蛋白胨水解成短肽等，胰淀粉酶和胰脂肪酶起消化淀粉和脂肪的作用。临床用于胰腺疾病引起的消化障碍、胃蛋白酶缺乏或消化功能减退引起的消化不良。

【用法与用量】口服：一次２～３片，３次／ｄ，饭前服。

【不良反应】无明显不良反应。

【制剂与规格】本品为复方制剂，每片含淀粉０．１２ｇ、胰酶０．１２ｇ、胃蛋白酶０．０４ｇ。

【注意事项】

１．本品在酸性条件下易破坏，故服用时切勿嚼碎。

２．孕妇、儿童、哺乳期妇女及老年人应在医生指导下使用。

【药物相互作用】

１．铝制剂可能影响本品疗效，故不宜合用。

２．与抗菌药物（红霉素、氯霉素、土霉素等）或吸着剂合用时，宜间隔２～３ｈ服用。

乳酶生Ｌａｃｔａｓｉｎ

其他名称：表飞鸣（Ｂｉｏｆｅｒｍｉｎ）。

【作用与用途】本品为活肠球菌的干燥制剂，在肠内分解糖类生成乳酸，使肠内酸度增高，从而抑制腐败菌的生长繁殖，并防止肠内发酵，减少产气，因而有促进消化和止泻作用。可用于消化不良、肠发酵、小儿饮食不当引起的腹泻。

【用法与用量】口服：成人每次０．３～０．９ｇ，３次／ｄ，饭前服用；小儿酌减。

【不良反应】无明显不良反应。

【制剂与规格】片剂：０．３ｇ（含活肠链球菌数不得少于１０００万）。

【注意事项】本品为活菌制剂，不应置于高温处。

【药物相互作用】

１．抗酸药、磺胺类或抗生素与本品合用时，可减弱其疗效，故应分开服用（间隔３ｈ）。

２．铋剂、鞣酸、活性炭、酊剂等能抑制、吸附或杀灭活肠球菌，故不能合用。

干酵母ＤｒｉｅｄＹｅａｓｔ

其他名称：酵母生，食母生。

【作用与用途】本品是啤酒酵母菌的干燥菌体，富含Ｂ族维生素，对消化不良有辅助治疗作用。用于营养不良、消化不良、食欲不振及Ｂ族维生素缺乏症。

【用法与用量】口服：每次０．５～４ｇ，３次／ｄ。饭后嚼碎服。

【不良反应】无明显不良反应。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ、０．３ｇ、０．４ｇ，每片酵母含维生素Ｂ１０．１～０．２ｍｇ，维生素Ｂ２０．４～０．６ｍｇ，烟酸和烟酰胺０．０３～０．０６ｍｇ。此外，尚含有少量维生素Ｂ６、维生素Ｂ１２、叶酸及肌醇等。

【注意事项】过量服用可致腹泻。

【药物相互作用】

１．磺胺药通过对氨基苯甲酸竞争二氢叶酸合成酶而抑制细菌的生长繁殖，药用酵母中含有对氨基苯甲酸，有对抗磺胺类药的作用，二者不宜合用。

２．酵母浸出液中含有大量酪胺，正常情况下，酪胺由肠黏膜细胞内的单胺氧化酶灭活分解，因而不吸收入血液循环。如果使用单胺氧化酶抑制药如帕吉林，则酪胺吸收后可产生间接拟交感胺效应，引起血压升高等不良反应。

３．本品不能与碱性药物合用，否则维生素可被破坏。

稀盐酸ＤｉｌｕｔｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｃＡｃｉｄ

【作用与用途】本品内服可增加胃酸浓度，有利于胃黏膜主细胞分泌的胃蛋白酶原转变为胃蛋白酶。胃蛋白酶在酸性环境中活性较大，是胃液中的主要消化酶。本品用于各种原因引起的胃酸缺乏症，如胃炎、胃癌和发酵性消化不良等。服用该药可消除饭后胃部不适、腹胀、嗳气等症状。

【用法与用量】口服：每次０．５～２ｍＬ，饭前或饭时服。

【不良反应】剂量适当时无明显不良反应。

【制剂与规格】溶液：含１０％盐酸，需稀释至１％或０．５％后才能服用。

【注意事项】服药时宜将药液稀释，以免腐蚀牙齿及刺激胃黏膜。

【药物相互作用】

１．本品常同胃蛋白酶合用，以保证胃蛋白酶的作用和增进食欲。

２．本品不能与碱性健胃药物如大黄苏打片等制剂合用。

淀粉酶Ａｍｙｌａｓｅ

其他名称：淀粉酵素（Ｄｉａｓｔａｓｅ），ＡＭＹ。

【作用与用途】本品能消化淀粉，在微酸性中作用最强。用于摄入淀粉类食物过多引起的过饱及异常发酵等。

【用法与用量】口服：每次０．２～０．５ｇ，３～４次／ｄ。

【不良反应】无明显不良反应。

【制剂与规格】粉剂：０．２ｇ、０．４ｇ。片剂（丸剂）：０．２ｇ。

【注意事项】

１．放置日久效力降低，故宜用新制剂。

２．宜密闭、干燥于阴凉处保存。

胰酶肠溶胶囊ＰａｎｃｒｅａｔｉｎＥｎｔｅｒｉｃ－ＣｏａｔｅｄＣａｐｓｕｌｅｓ

其他名称：得每通（Ｃｒｅｏｎ）。

【药代动力学】口服入胃后，数分钟内溶解，随即释放出数百颗肠溶包衣的胰酶超微微粒，肠溶包衣能保护胰酶不被强酸性的胃液降解或灭活。多微粒胶囊剂型可使胶囊内含物与食物充分混合，进而使得从微粒中释放出的胰酶均匀分布于食糜之中。食糜和未被消化的固体成分的颗粒大小在某种程度上决定了它们在胃中的排空速度。胰酶超微微粒的大小（０．７～１．６ｍｍ）能够最有效地保证超微微粒和食糜被同步排入十二指肠。此外，由于胰酶本身是蛋白质，其被蛋白水解酶分解后，最终以肽和氨基酸的形式被吸收。

【作用与用途】本品为助消化药，用于消化不良、胰腺疾病引起的消化障碍和各种原因引起的胰腺外分泌功能不足的替代治疗。

【用法与用量】口服：起始剂量为每次１～２粒，常用剂量为每餐服用２～４粒，然后根据症状调整剂量。治疗囊性纤维化，４岁以下儿童每餐给予胰脂肪酶１０００ｕ／ｋｇ；４岁以上患者上述剂量减半，多数患者的剂量应为每日１００００ｕ／ｋｇ胰脂肪酶。

【不良反应】与药物相关的不良反应发生率很低（小于１％）。偶有腹泻、便秘、胃不适感、恶心及皮疹报道。但由于胰酶分泌不足也常伴有这些症状，且患者常伴随其他用药，这些反应与胰酶的相关性尚无法证实。

【制剂与规格】胶囊剂：每粒胶囊含胰酶１５０ｍｇ，相当于胰脂肪酶１００００活力单位、胰淀粉酶８０００活力单位、胰蛋白酶６００活力单位。

【注意事项】

１．已知对猪源性胰酶制剂过敏者禁用。

２．在急性胰腺炎早期不应口服本品。

３．孕期和哺乳期妇女慎用。

４．进餐时或餐后服用（开始进餐时整粒吞服，口服每次总量的１／２或１／３，剩余剂量在进食期间服完）。


第四节 止吐药、催吐药及促胃肠动力药

引起呕吐的原因很多，治疗应首先针对呕吐的病因，必要时再用止吐药。止吐药通过影响呕吐反射的不同环节而发挥作用。主要有以下几类：①噻嗪类药物，作用于延脑催吐化学感受器，抑制呕吐中枢，对各种呕吐（除晕动病外）均有效。②抗组胺类药物，作用于迷走神经通路，抑制大脑皮质，常用于晕动病呕吐。③抗胆碱药，抑制迷走神经和前庭神经兴奋的传递。④镇静催眠药，通过抑制大脑皮质和皮层下中枢产生一定的镇吐效果。

催吐药是通过兴奋催吐化学敏感区（如阿扑吗啡）或刺激消化道反射性地兴奋呕吐中枢，此药主要用于中毒时催吐胃内毒物。

胃肠动力受神经和体液两方面因素的调节，除多肽类胃肠道激素起重要作用外，还涉及胃肠肌间神经丛所释放的神经递质多巴胺和乙酰胆碱。目前刺激胃肠道和调节胃肠道动力方面已出现了不少药物如多潘立酮等，统称为胃肠动力药。

一、止吐药及催吐药

舒必利Ｓｕｌｐｉｒｉｄｅ

其他名称：Ｅｑｕｉｌｉｄ，Ｄｏｇｍａｔｉｌ，硫苯酰胺，止吐灵，消呕宁。

【药代动力学】本品自胃肠道吸收，２ｈ可达血药浓度峰值。口服本品后４８ｈ，口服量的３０％从尿中排出，一部分从粪中排出。ｔ１／２为８～９ｈ。动物实验示本品可透过胎盘屏障进入脐血循环。本品主要经肾脏排泄。可从母乳中排出。

【作用与用途】本品属苯甲酰胺类抗精神病药，有抗精神病作用及较强的中枢性止吐作用，能抑制交感神经的兴奋性，改善胃血流。用于精神分裂症，亦用于各种中枢性呕吐、胃及十二指肠溃疡、眩晕等。

【用法与用量】口服：止呕吐，每次１００～２００ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】

１．常见有失眠、早醒、头痛、烦躁、乏力、食欲不振等；可出现口干、视物模糊、心动过速、排尿困难、便秘等抗胆碱能不良反应。

２．剂量大于一日６００ｍｇ时可出现锥体外系反应，如震颤、僵直、流涎、运动迟缓、静坐不能、急性肌张力障碍。

３．易引起血浆中催乳素浓度增加，可能有关的症状为溢乳、男子乳房女性化、月经失调、闭经、体重增加。

４．可出现心电图异常和肝功能损害。

５．少数患者可发生兴奋、激动、睡眠障碍或血压升高。

６．长期大量服药可引起迟发性运动障碍。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．服药两周内出现疗效。

２．用药期间注意肝功能和心脏情况。

３．高血压患者慎用，嗜铬细胞瘤患者忌用。

４．用药期间不能从事机械运转等操作。

【药物相互作用】

１．除氯氮平外，几乎所有抗精神病药和中枢抑制药均与本品存在相互作用，应充分注意。

２．与锂同用，会增加发生锥体外系不良反应的风险。

３．与抗酸药或硫糖铝合用，会影响本品的吸收。

４．与多巴胺激动药合用，可拮抗本品的药效。

５．与延长ＱＴ间期的药物或引起电解质失衡尤其是低血钾的利尿药同用，增加发生心律失常的风险。

６．与其他抗高血压药同用，增加发生直立性低血压的风险。

溴必利Ｂｒｏｍｏｐｒｉｄｅ

【作用与用途】具有显著的调节胃肠道运动和抑制胃酸分泌、保护胃黏膜的作用。能缓解组胺引起的痉挛，对阿扑吗啡等引起的呕吐具有强烈的镇吐作用。用于胃及十二指肠溃疡、胃及十二指肠炎、出血性结肠炎、痉挛性结肠痛、上腹部痛、恶心、呕吐等。

【用法与用量】口服：每次１０～２０ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】可有头晕、嗜睡、乏力、口干等。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．胃肠道出血、梗阻、穿孔或术后患者及嗜铬细胞瘤患者禁用。

２．肾功能损伤、癫痫、帕金森病、有抑郁症病史的患者，儿童，年轻人及老年人慎用。

３．服用本品影响驾车和机械操作能力。

【药物相互作用】本品不宜与抗精神病药合用。

硫乙拉嗪Ｔｈｉｅｔｈｙｌｐｅｒａｚｉｎｅ

其他名称：甲哌硫丙嗪，硫乙哌丙嗪，吐来抗。

【作用与用途】本品有显著止吐作用，能抑制延脑催吐化学感受区和延髓呕吐中枢，并有较弱的镇静作用。用于治疗全身麻醉或眩晕所致的恶心和呕吐，对吗啡和哌替啶所产生的恶心、呕吐较有效，对因放疗或应用氮芥等细胞毒性药物所致的呕吐亦有效，但不能预防晕动症。

【用法与用量】口服：成人每次１０ｍｇ，１～３次／ｄ。

【不良反应】

１．偶有倦怠、眩晕、口鼻干燥、心动过速和食欲不振等不良反应。

２．全身麻醉清醒后的患者在服用本品后３０ｍｉｎ内偶有中度的低血压产生，但未见有延迟发生的低血压。

３．本品和其他吩噻嗪类药物一样，可出现锥体外系的兴奋症状，如张力障碍反应（斜颈、吞咽困难）、静坐不能或类似帕金森病的症状，儿童和妇女比较敏感。这些症状在治疗１～２ｄ后出现，停药后可自行消失。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．如用于制止全身麻醉药醒后的恶心、呕吐，必须在麻醉终了以后才能给予，以避免可能产生的麻醉清醒延迟。

２．与中枢抑制药合用时，必须特别注意。

３．孕妇慎用；患癫痫的孕妇、儿童、昏迷患者及严重抑郁患者禁用。

昂丹司琼Ｏｎｄａｎｓｅｔｒｏｎ

其他名称：奥丹西隆，枢复宁。

【药代动力学】口服或静脉给药时，本品的体内情况大致相同。约３０ｍｉｎ起效，１．５ｈ（口服）及６ｈ（直肠给药）血浆浓度达到峰值。在体内广泛分布，蛋白结合率为７０％～７５％。在肝脏内通过多种酶途径代谢。通过尿液（４４％～６０％以代谢产物形式，５％～１０％以药物原形）和粪便（约２５％）排泄。终末消除半衰期分别为３ｈ（口服或胃肠外给药）和６ｈ（直肠给药）。

【作用与用途】本品为高选择性的５－ＨＴ３受体拮抗剂，可阻断外周迷走神经末梢和中枢化学感受器内的５－ＨＴ的作用，有强镇吐作用。化疗药物和放射治疗可造成小肠释放５－ＨＴ，经由５－ＨＴ３受体激活迷走神经的传入支，触发呕吐反射。本品能阻断这一反射的触发。本品系通过拮抗位于周围和中枢神经局部的神经元的５－ＨＴ受体而发挥止吐作用，用于细胞毒性药物化疗和放射治疗引起的恶心、呕吐。此外，还可预防和治疗术后的恶性、呕吐。由于本品的高选择性作用，因而不具有其他止吐药的不良反应，如锥体外系反应、过度镇静等。

【用法与用量】

１．治疗化疗和放疗引起的恶心、呕吐剂量为８～３２ｍｇ。中度恶心、呕吐，治疗前静脉注射８ｍｇ或口服８ｍｇ，此后间隔１２ｈ再口服８ｍｇ；严重恶心、呕吐，治疗前静脉注射８ｍｇ或口服８ｍｇ，之后间隔２～４ｈ再缓慢静脉注射８ｍｇ，次日继续口服８ｍｇ，２次／ｄ，５ｄ为１个疗程。

２．预防、治疗术后呕吐麻醉诱导同时静脉滴注４ｍｇ，或麻醉前１ｈ口服８ｍｇ，此后每８ｈ服８ｍｇ，共２次。

【不良反应】

１．可有头痛、腹部不适、便秘、口干、皮疹，偶见支气管哮喘或过敏反应、短暂性无症状氨基转移酶增加。上述反应轻微，无须特殊处理。

２．偶见运动失调、癫痫发作、胸痛、心律失常、低血压及心动过缓等。

【制剂与规格】片剂：４ｍｇ、８ｍｇ。注射液：４ｍｇ、８ｍｇ。

【注意事项】

１．禁止与阿扑吗啡一起使用，因可能导致严重低血压。

２．本品会导致ＱＴ间期延长，正在使用能延长ＱＴ间期的药物或电解质紊乱的患者慎用。

３．孕妇及哺乳期妇女，心脏病、严重肝损害患者慎用。

４．本品可能掩盖肠梗阻和（或）胃潴留的症状。

【药物相互作用】本品为选择性５－ＨＴ３受体拮抗剂。通过细胞色素Ｐ４５０酶代谢，可与其他经由该酶代谢的药物发生相互作用。

１．与利福平和其他ＣＹＰ３Ａ４诱导剂合用会降低本品的血浓度及作用。

２．本品能增强阿扑吗啡的降压作用，应避免合用。

３．与卡铂、顺铂等含铂的抗肿瘤药合用会导致毒性相加。

托烷司琼Ｔｒｏｐｉｓｅｔｒｏｎ

其他名称：托普西龙，呕必停，欧必亭。

【药代动力学】口服吸收好，３ｈ内达血浆峰浓度。因为存在饱和首关效应，有剂量依赖性，食物能延缓其吸收。蛋白结合率为７１％。通过具有遗传多态性的细胞色素Ｐ４５０同工酶ＣＹＰ２Ｄ６代谢。主要经尿液排泄，小部分通过粪便排泄。ｔ１／２为８ｈ（高代谢型）到４５ｈ（低代谢型）。

【作用与用途】本品是５－ＨＴ３受体的选择性和竞争性的强拮抗剂，通过选择性地阻断周围神经元的突触前５－ＨＴ３受体来抑制呕吐反射。此外，该药还可直接阻断中枢５－ＨＴ３受体，抑制迷走兴奋对延髓最后区的刺激，故本品主要用于癌症化疗引起的恶心、呕吐。

【用法与用量】

１．口服每日５ｍｇ，６ｄ为１个疗程。

２．静脉给药化疗前将本品５ｍｇ溶于１００ｍＬ生理盐水、林格液或５％葡萄糖注射液中静脉滴注或静脉注射。

【不良反应】头痛、头晕、疲乏、胃肠功能紊乱（如腹痛、腹泻、便秘）、昏厥、过敏反应、幻视、血压升高、ＱＴ间期延长。严重时可出现心血管抑制。

【制剂与规格】胶囊剂：５ｍｇ。粉针剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者、孕妇、哺乳期妇女禁用。

２．儿童慎用。

３．本品与食物同服后可使吸收延迟。

４．本品与利福平及其他肝药酶诱导剂合用时需增加剂量。

【药物相互作用】

１．与延长ＱＴ间期的药物如抗心律失常药、β受体阻断药合用，增加发生心律失常的风险。

２．可降低曲马多和对乙酰氨基酚的止痛效果。

格拉司琼Ｇｒａｎｉｓｅｔｒｏｎ

其他名称：格雷西龙。

【药代动力学】口服后快速吸收，口服生物利用度达６０％，蛋白结合率约为６５％。静脉给药的ｔ１／２：健康人群４～５ｈ，肿瘤患者９～１２ｈ。本品主要经肝脏经Ｎ－脱甲基作用代谢，只有８％～１５％以原形从尿中排出。持续时间为２４ｈ。

【作用与用途】本品是一种选择性５－ＨＴ３受体拮抗剂，与其他５－ＨＴ受体没有或者只有很小的亲和力。通过对近端小肠腹部向心神经纤维和孤束核或呕吐化学感受器区的５－ＨＴ３受体的阻断作用，抑制抗肿瘤药物和放疗引起的恶心、呕吐。

【用法与用量】静脉滴注：本品３ｍｇ用生理盐水２０～５０ｍＬ稀释，于治疗前１ｈ静脉滴注。症状未改善者增补一次，连续使用５ｄ。

【不良反应】头痛、潮热、便秘、过敏反应、胸痛、心血管异常、头晕、短暂视觉障碍。罕见肝脏疾病、癫痫发作、锥体外系反应。

【制剂与规格】注射液：３ｍｇ（３ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品仅限用于化学药物引起强烈的恶心、呕吐。

２．慎用于下列情况：亚急性肠梗阻，中、重度肝损伤，先天性长ＱＴ综合征或存在发生ＱＴ间期延长风险（电解质异常、大剂量蒽环类治疗）的患者。

３．小儿、孕妇和哺乳期妇女禁用。

４．因本品减慢消化道运动，消化道运动障碍者慎用。

５．本品不应与其他药物混合于同一溶液中使用。

【药物相互作用】与甲氨蝶呤合用会导致毒性相加，有联合应用格拉司琼和高剂量甲氨蝶呤化疗导致心律失常（如ＱＴ间期延长、心动过缓）的报道。联合用药时应密切监测心电图，尤其是对已经接受多疗程甲氨蝶呤化疗的患者。

阿扑吗啡Ａｐｏｍｏｒｐｈｉｎｅ

其他名称：去水吗啡，阿朴吗啡，丽吉科，优立玛（Ｕｐｒｉｍａ）。

【药代动力学】作用快而强，动物实验显示：给犬皮下注射或点眼后３～１０ｍｉｎ即可出现作用，间断性的呕吐可持续２０～４０ｍｉｎ。静脉注射阿扑吗啡出现呕吐更快，通常在１ｍｉｎ之内显效，其他给药方法也较为可靠。剂量过大可抑制中枢神经系统并引起呼吸抑制，同样因呕吐中枢也处于抑制状态，对阿扑吗啡的反应性降低，往往不出现呕吐，故阿扑吗啡不可与中枢抑制药并用。

【作用与用途】本品系合成的吗啡生物碱的衍生物，其抑制中枢作用较吗啡弱而催吐作用增强。主要通过刺激催吐化学感受区的多巴胺受体而引起呕吐。用于中毒及不能施行洗胃术的患者。

【用法与用量】

１．口服每次１０ｍｇ，１～３次／ｄ。

２．皮下注射成人每次２～５ｍｇ，极量为一次５ｍｇ；儿童每次０．０６～０．１ｍｇ／ｋｇ，一次最大剂量不超过５ｍｇ。

【不良反应】

１．心血管系统可出现心房颤动、心动过缓、低血压和水肿等。

２．呼吸系统本品治疗剂量可导致呼吸急促和呼吸抑制。

３．消化系统恶心、呕吐、便秘、腹部不适、腹痛等。

４．泌尿系统少尿、尿频、尿急、排尿困难、尿潴留。

５．精神神经系统可出现头痛、严重的意识模糊、嗜睡、幻视、急性精神病及严重的运动障碍。

６．眼瞳孔缩小如针尖状。

７．皮肤荨麻疹、瘙痒和皮肤水肿。

８．戒断反应对本品有依赖或成瘾者，突然停用或给予阿片受体拮抗药可出现戒断综合征，表现为流泪、流涕、出汗、瞳孔散大、血压升高、心率加快、体温升高、呕吐、腹痛、腹泻、肌肉关节疼痛等，表现为惊恐不安、打呵欠、震颤和失眠。

【制剂与规格】注射液：５ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．昏迷或有严重呼吸抑制者忌用。

２．不宜用于麻醉药中毒者，因可能加深其中枢抑制。

【药物相互作用】剂量过大可引起中枢神经抑制，甚至使动物死亡，故不可与中枢神经抑制药合用。

二、促胃肠动力药

甲氧氯普胺Ｍｅｔｏｃｌｏｐｒａｍｉｄｅ

其他名称：灭吐灵，胃复安。

【药代动力学】口服后易自胃肠道吸收，进入血液循环后，１３％～２２％迅速与血浆蛋白（主要为清蛋白）结合。经肝脏代谢。ｔ１／２一般为４～６ｈ，根据用量大小有别。口服３０～６０ｍｉｎ后开始作用，持续时间一般为１～２ｈ。经肾脏排泄，口服量约有８５％以原形及葡糖醛酸结合物随尿排出。肌内注射１５ｍｉｎ后可发挥作用。

【作用与用途】本品对延髓催吐化学感应区有抑制作用，止吐作用强，无催眠作用。此外，能促进胃蠕动，加快胃内容物排空，改善胃功能。主要用于：①各种病因所致恶心、呕吐、嗳气、消化不良、胃部胀满、胃酸过多等症状的对症治疗；②反流性食管炎、胆汁反流性胃炎、功能性胃滞留、胃下垂等；③残胃排空延迟症、迷走神经切除后胃排空延缓；④糖尿病性胃轻瘫、尿毒症、硬皮病等胶原疾患所致胃排空障碍。

【用法与用量】

１．口服成人每次５～１０ｍｇ，３次／ｄ，饭前３０ｍｉｎ服用；小儿每次０．３～０．５ｍｇ／ｋｇ，分３次服。

２．肌内或静脉注射每次１０～２０ｍｇ，缓慢注射。每日剂量一般每千克体重不宜超过０．５ｍｇ，否则易引起锥体外系反应。

【不良反应】

１．较常见的不良反应为昏睡、烦躁不安、疲倦无力。

２．少见的不良反应有乳腺肿痛、恶心、便秘、皮疹、腹泻、睡眠障碍、眩晕、严重口渴、头痛、容易激动。

３．用药期间出现乳汁增多，是由于催乳素的刺激所致。

４．大剂量长期应用，可能因阻断多巴胺受体使胆碱能受体相对亢进而导致锥体外系反应（特别是年轻人），可出现肌震颤、发音困难、共济失调等。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ、２０ｍｇ。注射液：１０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．抗胆碱药（阿托品、溴丙胺太林、颠茄等）能减弱本品的止吐效应，两药合用时应予注重。

２．本品遇光变成黄色或黄棕色后，毒性增高，不可使用。

３．注射给药可能引起直立性低血压。

４．本品对胎儿的影响尚待研究，妊娠初期不宜使用。

５．婴儿慎用。

６．禁用于对普鲁卡因或普鲁卡因胺过敏者，嗜铬细胞瘤、癫痫患者及进行放疗或化疗的乳腺癌患者，也禁用于胃肠道活动增强可导致危险的病例，如机械性肠梗阻、胃肠出血等。

【药物相互作用】

１．与对乙酰氨基酚、左旋多巴、锂制剂、四环素、氨苄西林、乙醇和地西泮等同用时，胃排空增快，使后者在小肠内的吸收增加。

２．与乙醇或中枢抑制药等并用，镇静作用均增强。

３．与抗胆碱能药物和麻醉止痛药物合用有拮抗作用。

４．与抗毒蕈碱麻醉性镇静药并用，本品对胃肠道的能动性效能可被抵消。

５．由于本品可释放儿茶酚胺，正在使用单胺氧化酶抑制药的原发性高血压患者使用时应注意监控。

６．与对乙酰氨基酚、四环素、左旋多巴、乙醇、环孢素合用时，可增加本品在小肠内的吸收。

７．与阿扑吗啡合用，后者的中枢性与周围性效应均可被抑制。

８．与西咪替丁、地高辛慢溶型制剂合用，后者的胃肠道吸收减少，如间隔２ｈ服用可以减少这种影响；本品还可增加地高辛自胆汁的排出，从而改变其血浓度。

９．与能导致锥体外系反应的药物如吩噻嗪类药等合用，锥体外系反应发生率与严重性均可有所增加。

多潘立酮Ｄｏｍｐｅｒｉｄｏｎｅ

其他名称：哌双咪酮，胃得灵，吗丁啉（Ｍｏｔｉｌｉｕｍ）。

【药代动力学】口服后吸收迅速，１５～３０ｍｉｎ可达峰值血药浓度。分布以胃肠局部药物浓度最高，血浆次之，脑内几乎没有。本品几乎全部在肝内代谢，ｔ１／２为７ｈ，通过尿液排泄总量为３１．２３％，原形占０．４％；粪便排泄总量６５．７％，原形占１０％。

【作用与用途】本品为外周多巴胺受体阻断药，直接作用于胃肠壁，可增加食管下部括约肌张力，防止胃食管反流，增强胃蠕动，促进胃排空，协调胃与十二指肠运动，抑制恶心、呕吐，并能有效地防止胆汁反流，不影响胃液分泌。主要用于：①缓解由胃排空延缓、胃肠管反流、食管炎引起的消化不良症状，如上腹部胀闷感、腹胀、上腹疼痛、嗳气、肠胃胀气、口中带有或不带有反流胃内容物的胃烧灼感。②用于功能性、器质性、感染性、饮食性疾病所致的恶心、呕吐，以及放射性治疗或化疗所引起的恶心、呕吐。

【用法与用量】口服：成人每次１０ｍｇ，３～４次／ｄ，必要时剂量可加倍或遵医嘱；儿童每次每千克体重０．３ｍｇ，３～４次／ｄ。本品应在饭前１５～３０ｍｉｎ服用。

【不良反应】

１．偶见瞬时性、轻度腹部痉挛。

２．有时血清催乳素水平会升高，停药后即可恢复正常。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．慎用于肝肾功能不全的患者及２岁以下儿童和老年人。

２．静脉给药有引发心律失常和低钾血症的风险。

３．哺乳期妇女慎用。

４．嗜铬细胞瘤、乳腺癌、机械性肠梗阻、胃肠道出血患者及孕妇禁用。

【药物相互作用】

１．抗胆碱能药品可能会对抗本品的抗消化不良作用，故二者不宜合用。

２．本品会减少地高辛的吸收。

３．本品增加阿司匹林、对乙酰氨基酚和口服安定的吸收。

４．本品增强吩噻嗪类药物的中枢镇静作用。

５．抗毒蕈碱药和阿片类可拮抗本品的消化道作用。

６．本品拮抗溴隐亭等药物的催乳素抑制作用。

７．与ＣＹＰ３Ａ４抑制剂如红霉素或利托那韦合用，可增强本品的作用。

伊托必利Ｉｔｏｐｒｉｄｅ

其他名称：为力苏（Ｅｌｔｈｏｎ）。

【药代动力学】口服吸收迅速，给药３０ｍｉｎ血药浓度达峰，ｔ１／２约为６ｈ。多次给药血清药物浓度与单次给药相同。本品原形药物的４％～５％、其他代谢物的７５％通过尿液排泄。

【作用与用途】本品具多巴胺Ｄ２受体阻断和乙酰胆碱酯酶抑制的双重作用，通过刺激内源性乙酰胆碱释放并抑制其水解而增强胃和十二指肠运动，促进胃排空，并具有中度镇吐作用。适用于功能性消化不良引起的各种症状，如上腹不适、餐后饱胀、食欲不振、恶心、呕吐等。

【用法与用量】口服：成人每次５０ｍｇ，３次／ｄ，饭前服用，根据年龄症状适量酌减。

【不良反应】

１．消化系统偶尔出现腹泻、腹痛、便秘、唾液分泌增加。

２．神经精神系统偶见头痛、睡眠障碍等。

３．血液系统偶见白细胞减少（确认应停药）。

４．过敏反应皮疹、发热、瘙痒等。

５．其他偶出现血尿素氮、血肌酐升高，还可见背部疼痛、疲乏、手指发麻、手抖等。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．存在胃肠道出血、机械梗阻或穿孔时禁用。

２．孕妇及哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】

１．与抗胆碱药和具有肌肉松弛作用的药物（安定类、氯唑沙宗等）联合应用，可相互抵消作用。

２．本品可增强乙酰胆碱的作用，尤其是老年患者易出现不良反应，使用时应注意。

莫沙必利Ｍｏｓａｐｒｉｄｅ

其他名称：加斯清，新络纳，快力。

【药代动力学】本品主要从胃肠道吸收，分布以胃肠、肝、肾局部药物浓度最高，血浆次之，脑内几乎没有分布。健康成人空腹一次口服本品５ｍｇ，吸收迅速，Ｃｍａｘ为３０．７ｎｇ／ｍＬ，ｔｍａｘ为０．８ｈ，ｔ１／２为２ｈ，血浆蛋白结合率为９９．０％。本品在肝脏中由ＣＹＰ３Ａ４代谢，主要代谢产物为脱－４－氟苄基莫沙必利。主要经尿液和粪便排泄。

【作用与用途】本品为选择性５－ＨＴ４受体激动剂，通过兴奋胃肠道胆碱能中间神经元及肌间神经丛的５－ＨＴ４受体，促进乙酰胆碱的释放，从而增强胃肠道运动，改善功能性消化不良患者的胃肠道症状，不影响胃酸的分泌。本品与大脑突触膜上的多巴胺Ｄ２、５－ＨＴ１、５－ＨＴ２受体无亲和力，因而没有这些受体阻断所引起的锥体外系不良反应。作为消化道促动力剂，主要用于功能性消化不良伴有胃灼热、嗳气、恶心、呕吐、早饱、上腹胀等消化道症状；也可用于胃食管反流性疾病、糖尿病性胃轻瘫及部分胃切除患者的胃功能障碍。

【用法与用量】口服：每次５ｍｇ，３次／ｄ，饭前服用。

【不良反应】

１．主要表现为腹泻、腹痛、口干、皮疹及倦怠、头晕等。

２．偶见嗜酸性粒细胞增多、三酰甘油升高，以及ＡＳＴ、ＡＬＴ、ＡＬＰ、γ－ＧＴ升高。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】１．服用一段时间（通常为２周），若消化道症状没有改变，应停止服用。

２．老年人用药需注意观察，发现不良反应应立即进行适当的处理，如减量用药。

３．孕妇及哺乳期妇女慎用。

４．胃肠出血、穿孔患者及刺激胃肠道可能引起危险的疾病患者禁用。

【药物相互作用】与抗胆碱药物（如硫酸阿托品、溴化丁基东莨菪碱等）合用可能减弱本品的作用。

第五节 泻药

泻药按其作用机制和化学性质可分为四类：①容积性泻药，是一组不易被肠道吸收又易溶于水的盐类因子，通过增加肠内内容积、刺激肠黏膜引起肠管蠕动增强而排便，如硫酸镁等。②刺激性泻药，此组药物本身或其体内代谢产物刺激肠壁使肠蠕动增强，促进排便，如酚酞、蓖麻油等。③润滑性泻药，此组药物润滑肠壁、软化大便使排便通畅，如液状石蜡、蜂蜜等。

聚乙二醇ＰｏｌｙｅｔｈｙｌｅｎｅＧｌｙｃｏｌ

其他名称：聚乙烯二醇，聚氧乙烯二醇，ＭａｃｒｏｇｏｌＰＥＧ，福松，福静清。

【药代动力学】口服不易吸收。

【作用与用途】本品为容积性泻药，可通过增加局部渗透压，使水分保留在结肠内，增加肠道内液体保有量，软化大便。用于成人便秘的症状治疗和肠道术前清洁准备。

【用法与用量】成人：每次１袋，１～２次／ｄ；或每日２袋，１次口服。用水溶化后服用。每日剂量可根据患者情况增减。

【不良反应】当大剂量服用时，有出现腹泻的可能。

【制剂与规格】聚乙二醇４０００粉剂：１０ｇ。

【注意事项】

１．炎症性肠病（溃疡性结肠炎、克罗恩病）、肠梗阻、未确诊的腹痛患者忌服。

２．对聚乙二醇敏感的患者不宜使用。

【药物相互作用】在服用本品时最好与其他药物间隔２ｈ。

比沙可啶Ｂｉｓａｃｏｄｙｌ

其他名称：隆舒通，解泰。

【药代动力学】口服６～１２ｈ起效，直肠给药１５～６０ｍｉｎ起效。很少量通过胃肠道吸收（口服肠溶包衣片或栓剂）。在肠道经细菌酶转化为二对羟苯基甲基－２－吡啶而代谢，以葡糖醛酸结合物形式经粪便和尿液排泄。

【作用与用途】本品为刺激性缓泻药，主要作用于大肠，提高大肠的蠕动，加速排空。用于成人便秘的症状治疗。

【用法与用量】

１．口服治疗便秘，每日５～１０ｍｇ，晚上服。用作肠道准备时，１０～２０ｍｇ，操作前一日晚上口服，第２日早晨再给予１０ｍｇ栓剂。炎。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。栓剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．需整片吞服，空腹服用。

２．禁用于急腹症或肠梗阻、严重脱水、粪便嵌塞的患者。

３．禁止长期用药。

４．炎症性肠病患者及孕妇慎用。

【药物相互作用】服用本品（肠溶剂）１ｈ内不得服用抗酸药和牛奶。

酚酞Ｐｈｅｎｏｌｐｈｔｈａｌｅｉｎ

其他名称：非诺夫他林，果导。

【药代动力学】口服后约有１５％被吸收，吸收的药物主要以葡萄糖醛酸化物形式经尿或随粪便排出，部分还通过胆汁排泄至肠腔，在肠中被再吸收，形成肠肝循环，延长作用时间。用药后４～８ｈ排出软便，一次给药排除需３～４ｄ。本品也从乳汁分泌。

【作用与用途】药物本身及其代谢产物直接刺激肠壁，使肠道蠕动增加，促进粪便排出。用于治疗习惯性顽固性便秘。

【用法与用量】

１．口服成人每次５０～２００ｍｇ，睡前服；２～５岁儿童每次１５～２０ｍｇ，６岁以上儿童每次２５～５０ｍｇ，睡前服。

２．直肠给药栓剂，每次１枚，１～２次／ｄ。

【不良反应】由酚酞引起的过敏反应临床上罕见，连续使用能引起皮炎、药疹、瘙痒、灼痛、过敏性肠炎及出血倾向等。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。栓剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．阑尾炎、直肠出血未明确诊断、充血性心力衰竭、高血压、粪块阻塞、肠梗阻患者禁用。

２．孕妇及幼儿慎用，哺乳期妇女及婴儿禁用。

３．长期应用可使血糖升高、血钾降低。

４．长期应用可引起对药物的依赖性。

２．直肠给药治疗便秘，栓剂或灌肠剂１０ｍｇ，每日早晨１次。

【不良反应】腹部不适（绞痛、痉挛），栓剂会刺激肠道和引起直肠

５．本品可干扰酚磺酞排泄试验（ＰＳＰ），使尿液变成品红或橘红色，同时酚磺酞排泄加快。

【药物相互作用】本品与碳酸氢钠及氧化镁等碱性药并用，能引起粪便变色。

硫酸镁ＭａｇｎｅｓｉｕｍＳｕｌｆａｔｅ

其他名称：泻盐，硫苦。

【药代动力学】口服给药后，３０％～５０％的剂量在小肠吸收，１～２ｈ起效。蛋白结合率为２５％～３０％。可通过胎盘，少量进入乳汁。通过尿液（吸收部分）和粪便（未吸收部分）排泄。

【作用与用途】由于镁离子和硫酸根离子难吸收，增加肠内渗透压，使肠内吸收和保留大量水分，容积增大，刺激肠壁。作用强而迅速，一般经２～６ｈ可排出水样或半流体样粪便。适用于排出肠内毒物，治疗便秘，还用于排空肠道，以利于手术、放射线、结肠镜检查的术前用药。本品还可引起胆囊收缩和胆总管括约肌松弛发挥利胆的作用，因而用于治疗阻塞性黄疸和慢性胆囊炎。注射用药有抗惊厥及降血压作用。

【用法与用量】

１．口服成人每次５～２０ｇ，加入２５０ｍＬ水中，清晨空腹服。

２．静脉滴注用５％～１０％葡萄糖注射液将本品稀释成１％溶液缓慢滴注，每分钟不超过３ｍＬ。

【不良反应】口服有胃肠道刺激，可致恶心、水样腹泻。注射量多时可抑制呼吸和心跳。

【制剂与规格】溶液：５０％。注射液：１ｇ（１０ｍＬ）、２．５ｇ（１０ｍＬ）、２ｇ（２０ｍＬ）。

【注意事项】

１．因镁加重中枢抑制，故中枢抑制性药物中毒者不宜用此药导泻。

２．服用洋地黄者慎用。

３．孕妇和急腹症患者忌用。

４．胃肠外给药时，禁止用于心脏传导阻滞、严重肾损害、心肌损害患者。

【药物相互作用】

１．口服用药后可抑制四环素类和二膦酸盐的吸收。

２．与氨基糖苷类抗生素或洋地黄苷合用，神经肌肉阻滞作用增强。

３．与硝苯地平或中枢神经系统抑制剂合用，作用增强。

番泻叶／番泻苷Ａ、番泻苷Ｂ

【药代动力学】番泻苷Ａ和番泻苷Ｂ在结肠内细菌的作用下，释放出活性蒽醌类物质，促进肠道动力。纯化的番泻苷（番泻苷Ａ和番泻苷Ｂ）的应用与番泻叶相同。口服后部分吸收，分布广泛，包括进入乳汁。未吸收的番泻苷在结肠内水解释放出活性物质蒽醌，吸收的番泻苷经过肝脏代谢，最后经尿液和粪便排泄。体内持续时间为６～１２ｈ。

【作用与用途】用于便秘。

【用法与用量】口服：①成人，１５～３０ｍｇ（总番泻苷），１～２次／ｄ。②儿童，２～６岁，３．７５～７．５ｍｇ，１次／ｄ，早晨给药；６～１２岁，７．５～１５ｍｇ，１次／ｄ，夜间或早晨给药；≥１２岁，１５～３０ｍｇ，睡前给药。用于肠道检查前清空肠道，成人口服番泻苷１０５～１５７．５ｍｇ，操作前１ｄ口服；也可给予口服液。

【不良反应】

１．轻度腹部不适，如绞痛、腹泻、低钾血症和非功能性结肠失张力（长期用药）。

２．可逆性结肠黑变病（长期用药）。

３．尿液颜色改变，酸性尿呈棕黄色，碱性尿呈红色。

【制剂与规格】中草药。

【注意事项】

１．恶心或呕吐，未确诊的腹部疼痛，肠梗阻患者禁用。

２．炎性肠道疾病慎用。

３．避免长期用药。

４．量不宜过大，过量则有恶心、呕吐、腹痛等不良反应，一般配木香、藿香等行气和中药品同用，可减少此弊。

甘油Ｇｌｙｃｅｒｏｌ

其他名称：丙三醇，Ｇｌｙｃｅｒｉｎ。

【药代动力学】胃肠道吸收容易，主要在肝脏代谢，以原形药经尿液排泄。口服或静脉注射用于降低颅内压与眼压时，１０～３０ｍｉｎ起效，１ｈ后降眼压作用达最大效应，降颅内压作用持续２～４ｈ。直肠给药用于软化大便，１５～３０ｍｉｎ起效。

【作用与用途】本品为渗透性脱水剂，因其高渗液体能刺激肠壁收缩及软化和润滑大便，有脱水和降眼压作用。适用于治疗便秘，抢救脑水肿，控制青光眼的急性发作及白内障术前降低眼压。外用有吸湿和使局部组织软化作用。

【用法与用量】直肠给药治疗便秘：甘油栓，每次塞入肛门一颗。亦可用开塞露或５０％甘油液灌肠，成人每次２０ｍＬ。

【不良反应】口服常引起呕吐，静脉给药易引起血尿。

【制剂与规格】栓剂：每粒含甘油２．７ｇ、无水碳酸钠０．６７ｇ、硬脂酸０．２７ｇ、蒸馏水０．３３ｍＬ。开塞露：每支含５５％甘油１０ｍＬ或２０ｍＬ。甘油溶液：包括１０％甘油生理盐水溶液、１０％甘油葡萄糖溶液、１０％甘油甘露醇溶液和５０％甘油盐水溶液。

【注意事项】糖尿病患者慎用。

液状石蜡ＬｉｑｕｉｄＰａｒａｆｆｉｎ

其他名称：石蜡油。

【药代动力学】口服不被吸收，能渗透入粪便，并软化粪便。口服给药后，６～８ｈ后排便。

【作用与用途】有润滑肠壁的作用，且能阻止肠内水分吸收而起导泻作用。用于便秘及预防术后排便困难。

【用法与用量】口服：每次１５～３０ｍＬ，睡前服用。

【不良反应】

１．长期服用可影响脂溶性维生素以及钙、磷的吸收。

２．过量可导致肛门刺激和粪便流出。

３．少见异物肉芽反应、血管痉挛、类脂性肺炎。

４．眼科应用可导致一过性视力模糊。

【制剂与规格】液状油剂。

【注意事项】

１．口服用药不能用于吞咽困难或神经发育不良的患者。

２．避免长期作为缓泻剂或粪便软化剂应用。

３．腹痛、恶心和呕吐的患者及３岁以下儿童禁用。

【药物相互作用】本品影响脂溶性维生素的吸收。

蓖麻油ＣａｓｔｏｒＯｉｌ

其他名称：ＯｌｅｕｍＲｉｃｉｎｉ。

【药代动力学】口服后在十二指肠分解成蓖麻油酸，刺激小肠，增加蠕动，促进排泄。服后２～８ｈ产生泻下。

【作用与用途】本品为刺激性泻药，可增加肠蠕动，促进排便。用于便秘。

【用法与用量】口服：每次１５～３０ｍＬ，睡前服。

【不良反应】常见不良反应为恶心、呕吐等。

【制剂与规格】液状油剂。

【注意事项】

１．服药后２～８ｈ排出稀便，排便后可有短期便秘。

２．本品有刺激性，不宜反复使用。

３．对盆腔有反射性充血作用，孕妇、腹部炎症者忌用。

４．忌与脂溶性驱肠虫药同用。

第六节 止泻药及微生态制剂

止泻药通过减少肠道的蠕动，减轻或保护肠道免受刺激达到止泻效果。一般分为四类：①阿片及其衍生物，通过抑制肠管的运动而止泻。②吸附剂，通过表面吸附作用达到止泻目的。③收敛剂，通过凝固蛋白质形成保护层而使肠道免受有害因子刺激、减少分泌。④保护剂，能在胃肠道黏膜表面形成一层保护膜。止泻药适用于剧烈腹泻或长期慢性腹泻，以防止机体过度脱水、水盐代谢失调、消化及营养障碍。此外，一些微生态制剂的止泻作用也日益受到重视。

鞣酸蛋白Ｔａｎｎａｌｂｉｎ

【作用与用途】服用后在胃内不分解，在小肠处分解出鞣酸，使肠黏膜表层蛋白凝固，形成一层保护膜，减少渗出，减轻刺激及肠蠕动，有收敛、止泻作用。适用于急性胃肠炎及各种非细菌性腹泻、小儿消化不良等。

【用法与用量】口服：每次１～２ｇ，３次／ｄ，空腹服。

【不良反应】用量过大可致便秘。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ、０．５ｇ。

【注意事项】用于治疗细菌性肠炎时应首先控制感染。

【药物相互作用】

１．本品能影响胰酶、胃蛋白酶、乳酶生等的药效，不宜同服。

２．本品不应与碱性药物同服，因Ｂ族维生素可能被破坏。

碱式碳酸铋ＢｉｓｍｕｔｈＳｕｂｃａｒｂｏｎａｔｅ

其他名称：次碳酸铋。

【作用与用途】本品为中和胃酸及收敛药，在胃肠道黏膜起保护性的抗酸和收敛作用。同时可与肠腔内异常发酵产生的硫化氢结合，抑制肠蠕动。用于胃肠功能不全及吸收不良引起的腹泻、腹胀等。此外，本品对幽门螺杆菌也有杀灭作用，对高酸性的慢性胃炎、溃疡病有抗酸作用。也可外用于轻度烧伤、溃疡及湿疹等。

【用法与用量】口服：成人每次０．６～１．２ｇ，３次／ｄ；３～５岁儿童０．１５～０．３ｇ／ｄ；５岁以上儿童０．３～０．６ｇ／ｄ。均饭前服。

【不良反应】

１．大剂量长期服用，可引起便秘。

２．偶有可逆性精神失常。

【制剂与规格】片剂：０．３ｇ。糊剂：２５％。

【注意事项】

１．用于腹泻时，一般不超过２ｄ。

２．用于慢性胃炎及胃酸过多时，连续使用不得超过７ｄ，症状未缓解请咨询医生或药师。

３．服用本品期间不得服用其他铋制剂，且不宜大剂量长期服用。

４．由细菌感染引起的腹泻，应在医生指导下结合抗菌药治疗。

５．对本品过敏者、肠道高位梗阻、发热者及３岁以下儿童禁用，过敏体质者慎用。

【药物相互作用】

１．本品可影响某些微生物制剂如乳酸杆菌、乳酶生等的疗效，不宜同服。

２．本品可减少口服地高辛的吸收。

药用炭ＭｅｄｉｃｉｎａｌＣｈａｒｃｏａｌ

其他名称：活性炭。

【作用与用途】本品为吸附药，服后能吸附多种有毒或无毒的刺激性物质，减轻肠内容物对肠壁的刺激，使蠕动减少，从而达到止泻的目的。用于胀气及消化不良性腹泻。

【用法与用量】口服：成人每次１～３ｇ，３次／ｄ；小儿每次０．３～０．６ｇ，３次／ｄ。饭前服。

【不良反应】

１．可出现恶心。

２．长期服用可出现便秘。

【制剂与规格】片剂：０．１５ｇ、０．３ｇ。胶囊剂：０．３ｇ。

【注意事项】

１．服用药用炭可影响小儿营养，禁止长期用于３岁以下小儿。

２．本品能吸附并减弱其他药物的作用，影响消化酶活性。

３．服药期间若出现便秘，可用中药大黄饮片或番泻叶２～６ｇ浸泡代茶饮即可缓解。

【药物相互作用】本品不宜与维生素、抗生素、洋地黄、生物碱类、乳酶生及其他消化酶类等药物合用，以免被吸附而影响疗效。

地芬诺酯Ｄｉｐｈｅｎｏｘｙｌａｔｅ

其他名称：苯乙哌啶，止泻宁。

【药代动力学】口服吸收迅速，２ｈ达血药浓度高峰。在人体内主要代谢物为地芬诺辛，其止泻作用比母体药物强５倍。地芬诺酯ｔ１／２为２．５ｈ，地芬诺辛ｔ１／２为１２～２４ｈ。

【作用与用途】本品是哌替啶的衍生物，代替阿片制剂。对肠道作用类似吗啡，直接作用于肠平滑肌，通过抑制肠黏膜感受器，消除局部黏膜的蠕动反射而减弱蠕动，同时可增加肠的节段性收缩，从而延长肠内容物与肠黏膜的接触，促进肠内水分的回吸收。配以抗胆碱药阿托品，协同加强对肠管蠕动的抑制作用。用于急慢性功能性腹泻及慢性肠炎。

【用法与用量】口服：成人每次１～２片，２～３次／ｄ，首剂加倍，饭后服，至腹泻控制时，应减小剂量。小儿８～１２岁，每次１片，４次／ｄ；６～８岁，每次１片，３次／ｄ；２～５岁，每次１片，２次／ｄ。

【不良反应】不良反应少见，服药后偶见口干、恶心、呕吐、头痛、嗜睡、抑郁、烦躁、失眠、皮疹、腹胀及肠梗阻等，减量或停药后消失。

【制剂与规格】复方地芬诺酯片：每片含盐酸地芬诺酯２．５ｍｇ、硫酸阿托品０．０２５ｍｇ。

【注意事项】

１．严重溃疡性结肠炎患者有发生中毒性巨结肠可能，应禁用。

２．本品长期应用时可产生依赖性，但较阿片弱，正在服用成瘾性药物患者宜慎用；肝硬化、黄疸患者因可诱发肝性脑病，应慎用。

３．只宜用常量短期治疗，以免产生依赖性。

４．腹泻早期和腹胀者应慎用。

５．由痢疾杆菌、沙门氏菌和某些大肠杆菌引起的急性腹泻，细菌常侵入肠壁黏膜，本品降低肠运动，推迟病原体的排除，反而延长病程，故本品不能用作细菌性腹泻的基本治疗药物。

６．孕妇长期服用本品可引起新生儿的戒断症状及呼吸抑制症状。哺乳期妇女慎用。儿童因易发生迟发性地芬诺酯中毒及存在较大的变异性，故亦应慎用。

【药物相互作用】

１．地芬诺酯本身具有中枢神经系统抑制作用，因其可加强中枢抑制药的作用，故不宜与巴比妥类、阿片类、水合氯醛、乙醇、格鲁米特或其他中枢抑制药合用。

２．与单胺氧化酶抑制药合用可能有发生高血压危象的潜在危险。

３．与呋喃妥因合用，可使后者的吸收加倍。

洛哌丁胺Ｌｏｐｅｒａｍｉｄｅ

其他名称：氯苯哌酰胺，苯丁哌胺，易蒙停。

【药代动力学】本品与肠壁的高亲和力和明显的首关代谢，使其几乎不进入全身血液循环。本品口服吸收约４０％，几乎全部进入肝脏代谢，原形药的血药浓度很低。ｔｍａｘ为４～６ｈ，ｔ１／２为７～１５ｈ，蛋白结合率９７％。大部分经胆汁由肠道排泄，尿中排泄占５％～１０％。

【作用与用途】本品化学结构与地芬诺酯相似，可抑制肠道平滑肌的收缩，减少肠蠕动。还可减少肠壁神经末梢释放乙酰胆碱，通过胆碱能和非胆碱能神经元局部的相互作用，直接抑制蠕动反射。本品可延长食物在小肠的停留时间，促进水、电解质及葡萄糖的吸收，抑制前列腺素、霍乱毒素和其他肠毒素引起的肠过度分泌。此外，本品还可增加肛门括约肌的张力，可抑制大便失禁或便急。用于成人及５岁以上儿童：①各种原因引起的非感染性急慢性腹泻的对症治疗。②对回肠造瘘术患者，可减少排便体积及次数，增加粪便稠度。③也可用于肛门直肠术后的患者，以抑制排便失禁。

【用法与用量】口服：①急性腹泻，成人首剂４ｍｇ，以后每腹泻一次再服２ｍｇ，直到腹泻停止或用量达１６ｍｇ／ｄ，连服５ｄ，若无效则停服；５岁以上儿童首剂２ｍｇ，以后每腹泻一次服２ｍｇ，至腹泻停止，最大用量为６ｍｇ／ｄ。空腹或饭前０．５ｈ服药可提高疗效。②慢性腹泻，成人起始剂量为２～４ｍｇ，每日２～１２ｍｇ，显效后每日给予４～８ｍｇ维持治疗；５岁以上儿童起始剂量为２ｍｇ，以后根据大便情况调节剂量。成人每日不超过１６ｍｇ，儿童每日每２０ｋｇ体重不超过３ｍｇ。

【不良反应】不良反应轻，可出现过敏如皮疹等，消化道症状如口干、腹胀、食欲不振、胃肠痉挛、恶心、呕吐、便秘，以及头晕、头痛、乏力等。

【制剂与规格】胶囊剂：２ｍｇ。滴剂：２ｍｇ（１ｍＬ）。溶液：２ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．抑制肠蠕动不利的疾病（如肠梗阻或巨结肠）、抗生素诱发的结肠炎、活动性炎症性肠病、无腹泻的腹痛患者及２岁以下婴儿禁用。

２．肝损害患者、孕妇及哺乳期妇女慎用。

３．服用过量可出现便秘、瞳孔缩小、肌肉紧张、嗜睡和呼吸徐缓，这些症状可用纳洛酮解除。

４．出现便秘即停止使用。

５．感染性腹泻患者应给予特异性治疗。

６．腹泻患者常发生水和电解质丧失，应适当补充水和电解质。

【药物相互作用】

１．复方磺胺甲噁唑、利托那韦或沙奎那韦可提高本品的生物利用度。

２．有与奎尼丁合用发生呼吸抑制的报道。

３．本品可促进去氨升压素的吸收，并降低沙奎那韦的暴露量。

复方樟脑酊ＣｏｍｐｏｕｎｄＣａｍｐｈｏｒＴｉｎｃｔｕｒｅ

【作用与用途】本品为复方制剂，能增强肠平滑肌张力，减低胃肠推进性蠕动，使粪便干燥而止泻。用于治疗腹痛、腹泻等。

【用法与用量】口服：每次２～５ｍＬ，３次／ｄ；儿童每次０．２５～０．５ｍＬ／ｋｇ，４次／ｄ。

【不良反应】

１．便秘、呕吐、眩晕，大剂量可出现类似吗啡中毒的现象。

２．长期使用有产生耐受与成瘾的危险。

【制剂与规格】酊剂：每１ｍＬ含樟脑３ｍｇ、阿片酊０．０５ｍＬ、苯甲酸５ｍｇ、八角茴香油０．００３ｍＬ。

【注意事项】

１．本品不适用于腹泻早期或腹胀者。

２．急性细菌感染引起的腹泻患者及儿童慎用。

双八面体蒙脱石ＤｉｏｃｔａｈｅｄｒａｌＳｍｅｃｔｉｔｅ

其他名称：蒙脱石（Ｍｏｎｔｍｏｒｉｌｌｏｎｉｔｅ），思密达（Ｓｍｅｃｔａ）。

【药代动力学】本品不进入血液循环系统，并连同所固定的攻击因子随消化道自身蠕动排出体外。本品不影响Ｘ光检查，不改变大便颜色，不改变正常的肠蠕动。

【作用与用途】本品具有层纹状结构及非均匀性电荷分布，对消化道内的病毒、病菌及其产生的毒素有固定、抑制作用；对消化道黏膜有覆盖能力，并通过与黏液糖蛋白相互结合，从质和量两方面修复、提高黏膜屏障对攻击因子的防御功能。主要用于成人及儿童急慢性腹泻，对儿童腹泻效果颇佳。此外，还可用于食管、胃、十二指肠疾病引起的相关疼痛症状的辅助治疗，但本品不作解痉剂使用。

【用法与用量】将本品倒入５０ｍＬ温水中，摇匀后服用。成人：每次１袋，３次／ｄ。儿童：１岁以下，每日１袋；１～２岁，每日１～２袋；２岁以上，每日２～３袋，均分３次服用。急性腹泻服用本品治疗时，首次剂量加倍。

【不良反应】偶见便秘、大便干结。

【制剂与规格】散剂：每小袋内含双八面体蒙脱石３ｇ、葡萄糖０．７４９ｇ、糖精钠０．００７ｇ、香兰素０．００４ｇ。

【注意事项】治疗急性腹泻，应注意纠正脱水。

【药物相互作用】本品可影响其他药物的吸收，必须合用时，在服用本品之前１ｈ服用其他药物。

双歧杆菌、嗜酸乳杆菌、肠球菌三联活菌ＬｉｖｅＣｏｍｂｉｎｅｄ

ＢｉｆｉｄｏｂａｃｔｅｒｉｕｍＬａｃｔｏｂａｃｉｌｌｕｓａｎｄＥｎｔｅｒｏｃｏｃｃｕｓ

其他名称：双歧三联活菌制剂，金双歧，培菲康。

【药代动力学】本品服用后，所含三种有益菌可迅速地到达肠道，能在其中定植。第２日可从服用者粪便中检查出目的菌。第３、４日菌量达到高峰，第８日维持正常。

【作用与用途】本品主要由双歧杆菌、嗜酸乳杆菌、肠球菌组成，是一种活菌微生物制剂，能直接补充人体肠道固有生理性细菌，调整肠道菌群，抑杀致病菌，减少肠源性毒素的产生和吸收，改善肠道微循环，促进机体对营养物的吸收，合成机体所需的维生素，激发机体免疫力。主治因肠道菌群失调引起的急慢性腹泻，也可用于治疗轻、中型急性腹泻、慢性腹泻及消化不良、腹胀。

【用法与用量】口服：饭后０．５ｈ温水服用，每次４２０～８４０ｍｇ，２次／ｄ，重症加倍。小于１岁幼儿，每次１０５ｍｇ；１～６岁儿童，每次２１０ｍｇ；６～１３岁儿童，每次２１０～４２０ｍｇ。婴幼儿服用时可将胶囊内药粉用温开水或牛奶冲服。

【不良反应】无明显不良反应。

【制剂与规格】胶囊剂：２１０ｍｇ。

【注意事项】

１．在饭后０．５ｈ以后服用，以避开胃酸分泌高峰。

２．适宜冷藏保存。

３．宜用冷、温开水送服，开袋后应尽快服用。

酪酸梭菌ＣｌｏｓｔｒｉｄｉｕｍＢｕｔｙｒｉｃｕｍ

其他名称：酪酸梭状芽孢杆菌，酪酸杆菌，酪酸菌，丁酸梭菌，丁酸杆菌，丁酸菌，米雅ＢＭ，米雅利桑爱儿Ａ。

【药代动力学】本品口服后其芽胞可在胃液及胆汁中生存，可顺利到达盲肠而在其周边繁殖。不会经肠黏膜进入体内，也不会经血液进入其他器官，而是经粪便排出体外。

【作用与用途】本品是调节人体肠道微生态平衡的有益菌。服用后进入肠道，可对各种肠道有害细菌的发育起抑制作用，减少其增殖和产生毒素，使肠道内水分潴留明显减少，同时促进有益菌双歧杆菌的生长，还可通过抑制５－ＨＴ达到治疗腹泻的目的。本品还能抑制肠黏膜的萎缩，同时使粪便中水分含量减少，粪便的性状和排便次数也得到改善。另外，本品在肠道内能产生一些酶和维生素类的有益物质。用于治疗急慢性肠炎、抗生素相关性腹泻、假膜性肠炎、非溃疡性消化不良症、溃疡性结肠炎、功能性消化不良，以及各种原因引起的肠道功能紊乱症、肠易激综合征、便秘。

【用法与用量】口服：片剂，成人每次４０ｍｇ，３次／ｄ；颗粒剂，每次１包，３次／ｄ。

【不良反应】无明显不良反应。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ。颗粒剂：４０ｍｇ。

【注意事项】避免阳光直射，密闭保存在阴凉的地方。

【药物相互作用】对多种抗生素有耐药性，可与抗生素同服。

双歧杆菌ＢａｃｉｌｌｕｓＢｉｆｉｄｕｓ

其他名称：丽珠肠乐。【药代动力学】口服后直接寄生于肠道，成为肠道内正常的生理性细菌。

【作用与用途】本品为双歧杆菌活菌制剂。双歧杆菌与其他厌氧菌一起共同占据肠黏膜的表面，形成一个生物屏障，阻止病菌的定植与入侵，产生乳酸与醋酸，降低肠道内ｐＨ值，抑制致病菌的生长。人体患病或长期服用抗菌药物后，常引起菌群失调，有害细菌大量繁殖而引起腹泻，本品能达到重建人体肠道内正常微生态系统而调整肠道菌群以止泻。用于肠道菌群失调引起的肠功能紊乱，如急慢性腹泻、便秘等。

【用法与用量】口服：成人每次０．３５～０．７ｇ，早、晚各１次，餐后服用。

【不良反应】未见不良反应。

【制剂与规格】胶囊剂：０．３５ｇ（含青春型双歧杆菌活菌０．５亿）。

【注意事项】对本品过敏者禁用。

【药物相互作用】

１．抗酸药、抗菌药与本品合用时可减弱其疗效，应分开服用。

２．铋剂、鞣酸、药用炭、酊剂等能抑制、吸附或杀灭活菌，故不能合用。

第七节 肝胆疾病辅助用药

肝脏疾病辅助用药包括：一般护肝药物、抗肝性脑病药物和治疗肝硬化药物。一般护肝药物主要有：①Ｂ族维生素、维生素Ｃ、维生素Ｅ、维生素Ｋ、叶酸等。②促进解毒功能的药物如葡醛内酯、二氯醋酸、二异丙胺、维丙胺。③促进能量代谢的药物：肌苷、辅酶Ａ、ＡＴＰ。④促进蛋白质合成或补充血清白蛋白的药物：乌洛替酯、复方氨基酸、人血白蛋白。肝性脑病的发病机制尚未完全阐明，应按具体情况给予综合治疗：①氨中毒的防治。②应用左旋多巴、溴隐亭等药物恢复中枢神经递质的正常功能。③纠正氨基酸代谢的不平衡。④促进肝细胞的再生及防治脑水肿。肝硬化的治疗药物包括护肝药、抗肝纤维化药物和调脂药等。

一、治疗肝炎辅助用药

肌苷Ｉｎｏｓｉｎｅ

其他名称：次黄嘌呤核苷。

【作用与用途】本品能直接透过细胞膜进入体细胞，活化丙酮酸氧化酶类，使处于低能缺氧状态下的细胞能继续顺利进行代谢，并参与人体能量代谢与蛋白质的合成。可提高各种酶，特别是辅酶Ａ的活性，恢复低氧状态肝细胞功能，促进受损伤肝细胞的恢复，刺激机体产生抗体。用于急慢性肝炎及肝硬化、心脏疾患、白细胞及血小板减少症等的治疗。

【用法与用量】

１．口服肝脏疾病，每次０．４～０．８ｇ；白细胞减少，每次０．２～０．６ｇ；心脏疾病，每次０．２～０．４ｇ。均为３次／ｄ。

２．静脉滴注或静脉注射每次０．２～０．６ｇ，１次／ｄ。

【不良反应】口服可有胃部不适、轻度腹痛、反酸等，偶见腹泻；静脉注射可见有颜面潮红、恶心、胸部灼热感。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ。注射液：０．１ｇ（２ｍＬ）、０．２ｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】应在确诊慢性肝炎后再作为肝病的辅助治疗药物，并定期进行肝功能检查。

【药物相互作用】

１．不能与氯霉素、双嘧达莫、硫喷妥钠等注射液配伍。

２．可与葡萄糖注射液、生理盐水、氨基酸、各种维生素混合静脉滴注或静脉注射。

水飞蓟宾Ｓｉｌｙｍａｒｉｎ

其他名称：水飞蓟素，Ｓｉｌｙｂｉｎ，益肝灵，利加隆（Ｌｅｇａｌｏｎ），利肝素７０。

【药代动力学】口服吸收良好，ｔｍａｘ约为１．５ｈ，口服后４８ｈ排出量约为２０％，其中８０％以代谢形式由胆汁排出，其余大部分以原形从尿中排出。水飞蓟宾葡甲胺盐吸收速度优于水飞蓟宾，生物利用度较高。口服２０～３０ｍｉｎ起效，６０～９０ｍｉｎ血药浓度达高峰，ｔ１／２为５０～６０ｍｉｎ。

【作用与用途】本品是从水飞蓟种子提取出来的一种黄酮类化合物，是一种肝细胞膜稳定剂，可稳定细胞膜，保护肝细胞不受损害；可以捕捉氧自由基，减轻有毒物质引起的脂质过氧化反应；能够刺激肝细胞内蛋白质的生物合成，促进受损肝细胞复原；具有直接及间接的抗纤维化作用，既可防止肝硬化的出现，又可延缓肝硬化的进程。用于慢性肝炎、肝硬化的治疗。

【用法与用量】口服：每次７０～１４０ｍｇ，３次／ｄ，饭后服；症状改善后改维持量，每日３５～７０ｍｇ。

【不良反应】个别患者使用后发生轻微腹泻。

【制剂与规格】片剂：３５ｍｇ、７０ｍｇ。水飞蓟宾葡甲胺盐片：５０ｍｇ（相当于水飞蓟宾３５．６ｇ）。胶囊剂：７０ｍｇ。

【注意事项】

１．药物治疗不能替代对导致肝损伤因素（如酒精）的排除。

２．对于出现黄疸的病例应慎用。

３．此药不适用于治疗急性中毒。

４．孕妇和哺乳期妇女慎用。

联苯双酯Ｂｉｆｅｎｄａｔｅ

【药代动力学】口服吸收约３０％，肝脏首关作用下迅速被代谢转化。２４ｈ内７０％左右自粪便排出。滴丸剂的生物利用度为片剂的１．２５～２．３７倍。

【作用与用途】本品为我国创制的治疗肝炎的降酶药物，是合成五味子丙素时的中间体。可选择性降低ＡＬＴ活性，并能减轻肝脏病理损害。临床用于慢性肝炎伴有ＡＬＴ持续升高者，也可用于化学毒物、药物引起的ＡＬＴ升高。

【用法与用量】口服：片剂每次２５～５０ｍｇ，３次／ｄ，连服３个月；待氨基转移酶降至正常后，改为每次２５ｍｇ，２次／ｄ，连服２个月。滴丸剂：一次７．５～１５ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】个别病例可出现口干、轻度恶心，偶有皮疹发生，一般加用抗变态反应药物后即可消失。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。滴丸剂：１．５ｍｇ。

【注意事项】

１．不可骤然停药。

２．少数患者用药过程中ＡＬＴ可回升，加大剂量可使之降低。停药后部分患者ＡＬＴ反跳，但继续服药仍有效。

３．个别患者于服药过程中可出现黄疸及病情恶化，应停药或加服退黄药。

４．慢性活动性肝炎者慎用。肝硬化者禁用。

【药物相互作用】合用肌苷，可减少本品的降酶反跳现象。

门冬氨酸钾镁ＰｏｔａｓｓｉｕｍＭａｇｎｅｓｉｕｍＡｓｐａｒｔａｔｅ

其他名称：脉安定，潘南金（Ｐａｎａｎｇｉｎ）。

【药代动力学】口服吸收０．５～１ｈ血浆浓度达峰值。１ｈ后肝脏浓度最高，其次为血、肾脏、肌肉、心脏和小肠等。主要经肾脏排泄。尚无本品经静脉给药的药代动力学资料。

【作用与用途】门冬氨酸钾镁是门冬氨酸钾盐和镁盐的混合物，为电解质补充剂，镁和钾是细胞内的重要阳离子，在多种酶反应和肌肉收缩过程中扮演着重要角色。门冬氨酸是体内草酰乙酸的前体，在三羧酸循环中起重要作用。同时，门冬氨酸也参加鸟氨酸循环，促进氨和二氧化碳的代谢，使之生成尿素，降低血中氨和二氧化碳的含量。门冬氨酸与细胞有很强的亲和力，可作为钾、镁离子进入细胞的载体，使钾离子重返细胞内，促进细胞除极化和细胞代谢，维持其正常功能；镁离子是生成糖原及高能磷酸酯不可缺少的物质，可增强门冬氨酸钾盐的治疗作用。本品主要用于急性黄疸型肝炎、肝细胞功能不全，也可用于其他急慢性肝病。本品还可用于低钾血症、洋地黄中毒引起的心律失常、心肌炎后遗症、慢性心功能不全、冠心病等。

【用法与用量】

１．口服片剂，每次１～２片，３次／ｄ；口服液，每次１０ｍＬ，３次／ｄ。

２．静脉滴注成人每次１０～２０ｍＬ，加入５％或１０％葡萄糖注射液１００～２００ｍＬ中缓慢滴注，１次／ｄ。

【不良反应】

１．滴注过快可能引起高钾血症和高镁血症、恶心、呕吐、颜面潮红、胸闷、血压下降，偶见血管刺激性疼痛，罕见心率减慢。

２．大剂量静脉滴注或口服可能引起腹泻。

【制剂与规格】片剂：每片含钾盐、镁盐各７５ｍｇ。注射液：１０ｍＬ，每１ｍＬ含钾１０．６～１２．２ｍｇ、含镁３．９～４．５ｍｇ。

【注意事项】

１．高钾血症、急性和慢性肾衰竭、艾迪生病、Ⅲ度房室传导阻滞、心源性休克（收缩压低于９０ｍｍＨｇ）患者禁用。

２．有电解质紊乱的患者应常规检测血钾、镁离子浓度。

３．注射液不能肌内注射和静脉注射，静脉滴注速度宜缓慢；未经稀释不得进行注射。

【药物相互作用】

１．本品抑制四环素、铁盐、氯化钠的吸收，故服用本品与上述药物时应间隔３ｈ以上。

２．与保钾性利尿药和（或）血管紧张素转化酶抑制药联用时，可能会发生高钾血症。

磷酸胆碱Ｐｈｏｓｐｈｏｒｙｌｃｈｏｌｉｎｅ

其他名称：氯磷胆碱。

【作用与用途】本品参与磷脂合成，具有保肝、强肝、促进脂质代谢和抗脂肪肝的作用，还能加速甲基转移、供给活性甲基、促进肝细胞再生。本品在体内可合成乙酰胆碱，活化自主神经系统，分解组胺，使肾组胺酶活性增强，具有解毒作用。用于急慢性肝炎，也可用于肝硬化、脂肪肝和中毒性脑病。

【用法与用量】

１．口服每次０．２５～０．５ｇ，２～３次／ｄ。

２．皮下或肌内注射成人每次０．２ｇ，１～２次／ｄ。

【不良反应】个别患者有轻度恶心、皮疹等不良反应，停药后消失。

【制剂与规格】胶囊剂：０．２５ｇ。注射液：０．２ｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】注射剂于避光处保存。

马洛替酯Ｍａｌｏｔｉｌａｔｅ

其他名称：二噻茂酯，ＮＫＫ－１０５。

【药代动力学】大鼠口服１４Ｃ－马洛替酯后，体内分布广泛，放射性以肝、肾中最高，脑中最低。人单次口服马洛替酯０．２ｇ后，吸收较快，ｔｍａｘ约为１．４ｈ，Ｃｍａｘ约为０．０３５μｇ／ｍＬ。大部分转化为代谢产物，最后由尿排出。ｔ１／２约为１ｈ。

【作用与用途】本品主要作用于肝细胞，促进ＲＮＡ的合成，提高蛋白质的合成能力，对氨基转移酶的升高、胆固醇的下降均有改善作用。本品还能抑制肝细胞中４－羟基脯氨酸量的增加，改善结缔组织的增生和纤维形成。适用于慢性肝炎、代偿期肝硬化功能的改善，以及晚期血吸虫病肝损伤和肺结核并发的低蛋白血症治疗。

【用法与用量】口服：每次２００ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】

１．少数病例会出现食欲减退、恶心、呕吐、口渴、腹泻、头痛和头昏等。

２．偶有皮疹或皮肤瘙痒。

３．偶见ＡＬＴ和ＡＳＴ升高，罕见胆红素和甲胎蛋白升高。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．小儿、孕妇、哺乳期妇女及对本品过敏者禁用。

２．血清氨基转移酶或胆红素明显增高的肝病患者慎用。

奥拉米特Ｏｒａｚａｍｉｄｅ

其他名称：阿卡明（Ａｉｃａｍｉｎｕｍ），安肝灵，乳清酸氨咪酰胺。

【作用与用途】本品在胃肠液中分解成等分子４－氨基－５－咪唑酰胺（ＡＩＣＡ）和乳清酸。ＡＩＣＡ是嘌呤前体物质，在体内参与核酸代谢，并纠正蛋白质、脂肪及葡萄糖异常代谢，能防止肝细胞坏死、纤维化及脂肪肝；可刺激肝细胞再生，改善清蛋白与球蛋白之比及血清总蛋白水平；还可改善胆红素、氨基转移酶、溴代磺酚酞、麝浊、锌浊等指标；对腹水患者，可增加排尿量，减少腹水。适用于急慢性肝炎、脂肪肝、肝硬化、黄疸型肝炎等。

【用法与用量】口服：每次０．２ｇ，３次／ｄ。

【不良反应】偶有胃肠道不适及恶心，多在用药过程中可消失。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。

核糖核酸ＲｉｂｏｎｕｃｌｅｉｃＡｃｉｄ

【作用与用途】本品能促进肝细胞蛋白质的合成，改善氨基酸代谢，促使甲胎蛋白转阴，调节机体免疫功能，使病变肝细胞恢复正常，降低血清氨基转移酶，改善蛋白电泳。适用于慢性迁延性肝炎、慢性活动性肝炎及肝硬化的治疗。

【用法与用量】

１．肌内注射每次６ｍｇ，隔日１次，３个月为１个疗程。

２．静脉注射每次３０ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】应用本品后可能出现荨麻疹、头晕、恶心、脉速、发热等反应。

【制剂与规格】粉针剂：６ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】

１．任何类型结核病、糖尿病、异常消瘦、血液病、肾病、胰腺疾病、中枢神经系统器质性病变患者忌用。

２．注射部位可能产生直径１～１０ｃｍ的红肿疼痛范围，持续１～３ｄ，红肿直径在１０ｃｍ以上者应停止使用。

３．本品能引起全身反应，给药后１０ｍｉｎ内出现荨麻疹、头晕、恶心、脉速、体温升高者应停止使用。

４．本品可使用１～２个疗程，使用２个疗程无明显疗效者应改用其他疗法。

促肝细胞生长素ＨｅｐａｔｏｃｙｔｅＧｒｏｗｔｈ⁃ＰｒｏｍｏｔｉｎｇＦａｃｔｏｒｓ

【作用与用途】本品系从乳猪新鲜肝脏中提取的小分子量多肽类活性物质。能刺激正常肝细胞ＤＮＡ的合成，促进肝细胞的再生，降低ＡＬＴ，促进病变细胞的恢复。主要用于亚急性重症肝炎（病毒性肝炎，肝功能衰竭早期或中期）的辅助治疗。

【用法与用量】

１．口服每次１００～１５０ｍｇ，３次／ｄ，疗程为３个月，可连续使用２～４个疗程。

２．肌内注射４０ｍｇ／次，２次／ｄ。

３．静脉滴注８０～１００ｍｇ加入１０％葡萄糖注射液２５０ｍＬ缓慢静脉滴注，１次／ｄ。

【不良反应】个别病例可出现低热和皮疹，停药后即可消失。

【制剂与规格】颗粒剂：每袋５０ｍｇ。粉针剂：２０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品使用应以针对重型肝炎的综合治疗为基础。

２．谨防过敏反应，过敏体质者慎用。

３．现用现溶，溶后为淡黄色透明液体，如有沉淀、混浊禁用。

４．冻干制品已变棕黄色时忌用。

５．肌内注射用的制剂不能用于静脉滴注。

苦参碱Ｍａｔｒｉｎｅ

其他名称：苦参素，博尔泰力，天晴复欣。

【作用与用途】本品具有抑制乙型肝炎病毒ＨＢｅＡｇ复制、改善病毒性肝炎症状与体征的作用，尚有抗癌及抗心律失常作用。用于慢性乙肝的治疗及肿瘤放疗、化疗引起的白细胞低下和其他原因引起的白细胞减少症。

【用法与用量】肌内注射：用于慢性乙肝的治疗，１次／ｄ，每次４００～６００ｍｇ；用于升高白细胞，２次／ｄ，每次２００ｍｇ。

【不良反应】滴速过快可产生头晕、恶心等不良反应。

【制剂与规格】注射液：０．２ｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用，尚无儿童用药经验。

２．长期使用应密切注意肝功能变化，严重肝功能不全患者慎用。

３．孕妇及哺乳期妇女慎用。

瓜蒂素

【作用与用途】本品对四氯化碳引起的急性肝损伤有明显治疗作用，使受损的肝细胞和代谢障碍明显减轻，阻止脂肪变性，抑制肝纤维化。对黄疸、蛋白倒置和高球蛋白血症也有明显的纠正作用。用于慢性肝炎的治疗。

【用法与用量】口服：每次３～５片，３次／ｄ。

【不良反应】偶见头晕及上腹部不适，一般不影响治疗。

【制剂与规格】片剂：０．３ｍｇ。

【注意事项】无特殊注意事项。

山豆根注射液

其他名称：肝炎灵注射液。

【作用与用途】本品是从豆科植物山豆根的根中提取的有效成分，含总生物碱以苦参碱计算。降酶作用迅速，２～４周内氨基转移酶可降至正常，并有提高清蛋白、降低球蛋白的作用，对乙肝核心抗原（ＨＢｃＡｇ）和ｅ抗原（ＨＢｅＡｇ）也有一定转阴作用。用于治疗急慢性肝炎，疗程以２个月较为适宜。

【用法与用量】肌内注射：每次２ｍＬ，１～２次／ｄ。

【不良反应】

１．偶有注射后出现头晕、心率加快、恶心、呕吐等不良反应，立即停药；症状严重者，可给予利多卡因。

２．少数患者可有注射部位疼痛或硬结。

【制剂与规格】注射液：２ｍＬ（含总生物碱３５ｍｇ）。

【注意事项】

１．宜缓缓注射。

２．少数病例停药后有ＡＬＴ反跳现象，可继续使用。

甘草酸二铵ＤｉａｍｍｏｎｉｕｍＧｌｙｃｙｒｒｈｉｚｉｎａｔｅ

其他名称：甘利欣。

【药代动力学】口服后从胃肠道吸收，其生物利用度不受胃肠道食物影响。本品具有肠肝循环，其体内过程复杂，给药后８～１２ｈ血药浓度达峰值。该药及其代谢产物与蛋白结合力强，且其结合率受血浆蛋白的浓度影响，故血药浓度变化与肠肝循环和蛋白结合有密切关系。约７０％通过胆汁从粪便中排出，２０％从呼吸道以二氧化碳形式排出，尿中原形排出约为２％。静脉注射后约有９２％以上的药物与血浆蛋白结合，平均滞留时间为８ｈ。在体内以肺、肝、肾分布最高，其他组织分布很低。主要通过胆汁从粪便中排出，部分从呼吸道以二氧化碳形式排出，尿中排出为少量。

【作用与用途】本品是中药甘草有效成分的第三代提取物，具有较强的抗炎、保护肝细胞膜及改善肝功能的作用。能减轻因四氯化碳（ＣＣｌ４）、硫代乙酰胺（ＴＡＡ）和Ｄ－氨基半乳酸引起的血清ＡＬＴ及ＡＳＴ升高，还能明显减轻Ｄ－氨基半乳酸对肝脏的病理性损害，并改善免疫因子对肝脏形态的慢性损伤。适用于伴有谷丙氨基转移酶升高的急慢性病毒性肝炎的治疗。

【用法与用量】

１．口服每次１５０ｍｇ，３次／ｄ。

２．静脉注射一次１５０ｍｇ，以１０％葡萄糖注射液２５０ｍＬ稀释后缓慢滴注，１次／ｄ。

【不良反应】

１．全身反应主要有食欲减退、恶心、呕吐、腹胀，以及皮肤瘙痒、荨麻疹、口干和水肿。

２．心脑血管系统常见头痛、头晕、胸闷、心悸及血压增高，以上症状一般较轻，不影响治疗。

【制剂与规格】胶囊剂：５０ｍｇ。注射液：５０ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．严重低钾血症、高钠血症、高血压、心力衰竭、肾衰竭患者禁用。治疗过程中应定期监测血压和血清钾、钠浓度，如出现高血压、血钠潴留、低血钾等情况应停药或适当减量。

２．孕妇不宜使用。

３．本品未经稀释不得进行注射。


硫普罗宁Ｔｉｏｐｒｏｎｉｎ

其他名称：凯西莱。【药代动力学】口服后在肠道易吸收，生物利用度为８５％～９０％。单剂给药５００ｍｇ，ｔｍａｘ为５ｈ，Ｃｍａｘ为３．６μｇ／ｍＬ，ＡＵＣ０～２４为２９μｇ·ｈ／ｍＬ。血浆蛋白结合率为４９％。主要经肝脏代谢，大部分为无活性代谢产物并由尿中排出，服药后４ｈ约排出４８％，７２ｈ可排出７８％。

【作用与用途】本品对ＴＡＡ、ＣＣｌ４所造成的动物急性肝损伤模型中血清ＡＳＴ、ＡＬＴ升高有降低作用，对慢性肝损伤模型引起的三酰甘油的蓄积有抑制作用；可以促进肝糖原合成，抑制胆固醇增高，有利于血清白蛋白／球蛋白回升。临床适用于：①改善各类急慢性肝炎患者的肝功能。②脂肪肝、酒精肝、药物性肝损伤的治疗及重金属的解毒。③降低放、化疗的不良反应，并可预防放、化疗所致的外周白细胞减少和二次肿瘤的发生。④对老年性早期白内障和玻璃体混浊的治疗。

【用法与用量】

１．口服每次１００～２００ｍｇ，３次／ｄ，疗程为２～３个月。

２．静脉滴注每次２支，１次／ｄ，连续４周。配制方法：临用前先用包装盒内专用溶剂５％的碳酸氢钠（ｐＨ＝７．５～８．５）溶液２ｍＬ溶解，用５％～１０％的葡萄糖注射液或生理盐水２５０～５００ｍＬ稀释后，按常规静脉滴注。

【不良反应】

１．过敏反应可有皮疹、皮肤瘙痒、面色潮红等。

２．消化系统可有食欲减退、恶心、呕吐、腹痛、腹泻等，罕见味觉异常。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。注射液：１００ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品有过敏史的患者及孕妇和哺乳期妇女禁用。

２．在使用本品期间应注意全面观察患者状况，定期检查肝功能，如发现异常应停用本品，或做相应处理。

【药物相互作用】不得与具有氧化作用的药物合并使用。

必需磷脂ＥｓｓｅｎｔｉａｌＰｈｏｓｐｈｏｌｉｐｉｄ

其他名称：多烯磷脂酰胆碱，肝得健，易善力，易善复（Ｅｓｓｅｎｔｉａｌｅ）。

【药代动力学】口服给药，９０％以上的多烯磷脂酰胆碱在小肠被吸收。大部分被磷脂酶Ａ分解为１－酰基溶血磷脂胆碱，５０％在肠黏膜立即再次酰化为多聚不饱和磷脂酰胆碱。此多聚不饱和磷脂酰胆碱通过淋巴循环进入血液，主要通过同高密度脂蛋白结合到达肝脏。胆碱的ｔ１／２是６６ｈ，不饱和脂肪酸的ｔ１／２是３２ｈ。

【作用与用途】本品为复方制剂，其主要成分有必需磷脂（天然的胆碱磷酸二甘油酯、亚油酸、亚麻酸及油酸）、维生素Ｂ１、维生素Ｂ２、维生素Ｂ６、维生素Ｂ１２、烟酰胺等（胶囊剂、静脉注射液及静脉滴注液的含量有所不同）。本品可使肝细胞膜再生，协调磷脂与细胞膜组织之间的功能，从而有效使肝脏脂肪代谢、合成蛋白质及解毒功能等恢复正常。本品有良好的亲脂性，其有效成分结构与细胞膜磷脂基本相同，并含有大量的不饱和脂肪酸，能保护肝脏结构及对磷脂有依赖性的酶系统。用于脂肪肝、急慢性肝炎、肝硬化、肝性脑病的治疗。

【用法与用量】

１．口服成人开始每次４５６ｍｇ，３次／ｄ，每日最大服用量不得超过１３６８ｍｇ。一段时间后，剂量可减至每次２２８ｍｇ，３次／ｄ。餐后用足量液体整粒吞服。儿童用量酌减。

２．静脉滴注一般患者每日２０ｍＬ，严重患者每日２０～４０ｍＬ。

【不良反应】胶囊大剂量应用时偶尔会出现胃肠道紊乱（腹泻）。

【制剂与规格】胶囊剂：２２８ｍｇ。注射液：２３２．５ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用。

２．如果忘服一次量，可在下次服用时将剂量加倍。如果忘服一日量，就不要再补服已漏服的量，而应接着服第２日的剂量。

３．静脉注射需缓慢，如需稀释使用，只能以患者静脉血液１∶１稀释，不能在注射器内加入其他药物。

４．滴注液必须用无电解质注射液稀释后使用。

门冬氨酸鸟氨酸Ｌ－ＯｒｎｉｔｈｉｎｅａｎｄＬ－Ａｓｐａｒｔａｔｅ

其他名称：雅博司。

【药代动力学】本品口服给药的ｔｍａｘ为０．５～１ｈ，Ｃｍａｘ为２９９μｍｏｌ／Ｌ，ＡＵＣ为１１４３μｍｏｌ·ｈ／Ｌ，ｔ１／２为３．５ｈ。

【作用与用途】本品能直接参与肝细胞代谢，使肝细胞摄入的大部分血氨与鸟氨酸结合，并通过尿素循环进行代谢，最终以无毒的形式排出体外；门冬氨酸间接参与核酸合成并提供能量代谢的中间产物增强肝脏功能。门冬氨酸鸟氨酸注射液能激活肝脏解毒功能中的两个关键酶，增强肝脏的排毒功能，迅速降低过高的血氨，促进肝细胞自身的修复和再生，从而有效地改善肝功能。临床用于治疗因急慢性肝病（如各型肝炎、肝硬化、脂肪肝、肝炎后综合征）引发的血氨升高及治疗肝性脑病，如伴发或继发于肝脏解毒功能受损（如肝硬化）的潜在性或发作期肝性脑病，尤其适用于治疗肝性脑病早期和肝性脑病期的意识模糊状态。

【用法与用量】

１．急性肝炎每日５～１０ｇ静脉滴注。

２．慢性肝炎或肝硬化每日１０～２０ｇ，静脉滴注。病情严重者可酌量增加，但根据目前的临床经验，每日不超过１００ｇ为宜。

３．肝性脑病早期和肝性脑病第１日可视病情轻重，最多使用不超过１００ｇ，静脉滴注。下列治疗方案可供参考：第１日的第１个６ｈ内用４０ｇ，第２个６ｈ内分３次给药，每次用３０ｇ，静脉滴注。由于静脉耐受力的原因，在５００ｍＬ注射液中加入的本品最好不要超过３０ｇ。

【不良反应】偶尔会有恶心，少数病例出现呕吐，多数为一过性的，不需要停止治疗。减少药物使用剂量或减慢输液速度，这些不良反应就可以消失。

【制剂与规格】注射液：５ｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．对于门冬氨酸鸟氨酸或该药物的任何赋形剂过敏的患者禁用。

２．严重肾功能不全的患者禁用。

双环醇Ｂｉｃｙｃｌｏｌ

其他名称：百赛诺。

【药代动力学】健康志愿者口服双环醇片剂（２５ｍｇ／次）的药代动力学特征符合二室模型及一级动力学消除规律。吸收半衰期为０．８４ｈ，消除半衰期为６．２６ｈ，ｔｍａｘ为１．８ｈ，Ｃｍａｘ为５０ｎｇ／ｍＬ。Ｃｍａｘ和ＡＵＣ与剂量成正比，而其他药代动力学参数如吸收半衰期、消除半衰期、Ｖｄ、清除率及ｔｍａｘ均不随剂量明显改变，符合线性动力学特征。多次给药与单次给药相比，药代动力学参数无显著性差异，提示常用剂量多次重复给药体内药量无过量蓄积现象。餐后口服可使Ｃｍａｘ升高，对其他动力学参数无影响。该药在人体内主要代谢产物为４′－羟基和４－羟基双环醇。

【作用与用途】本品为联苯结构衍生物。动物实验结果发现：双环醇对四氯化碳、Ｄ－氨基半乳糖、对乙酰氨基酚引起的小鼠急性肝损伤的氨基转移酶升高和小鼠免疫性肝炎的氨基转移酶升高有降低作用，对肝脏组织病理形态学损害有不同程度的减轻。体外试验结果显示，双环醇对肝癌细胞转染人乙肝病毒的２．２．１５细胞株具有抑制ＨＢｅＡｇ、ＨＢＶ－ＤＮＡ、ＨＢｓＡｇ分泌的作用。临床用于治疗慢性肝炎所致的氨基转移酶升高。

【用法与用量】口服：成人常用剂量一次２５ｍｇ（１片），必要时可增至５０ｍｇ（２片），３次／ｄ。最少服用６个月或遵医嘱，应逐渐减量。

【不良反应】

１．偶见头晕、皮疹、腹胀、睡眠障碍、血红蛋白和白细胞计数异常、总胆红素和氨基转移酶升高、血小板下降。

２．罕见头痛、恶心、胃部不适、一过性血糖或肌酐升高。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】

１．用药期间应密切观察患者临床症状、体征和肝功能变化，疗程结束后也应加强随访。

２．有肝功能失代偿者如胆红素明显升高、低清蛋白血症、肝硬化腹水、食管静脉曲张出血、肝性脑病及肝肾综合征等，须慎用或遵医嘱。

３．孕妇及哺乳期妇女慎用。

４．对１２岁以下儿童、７０岁以上老年患者应调整剂量。

乙型肝炎人免疫球蛋白ＨｕｍａｎＨｅｐａｔｉｔｉｓＢＩｍｍｕｎｏｇｌｏｂｕｌｉｎ

【药代动力学】国外资料显示，本品的ｔ１／２为（２３．１±５．５）ｄ，清除率为（０．３５±０．１２）Ｌ／ｄ，Ｖｄ为（１１．２±３．４）Ｌ。

【作用与用途】本品含高效价的乙型肝炎表面抗体，能与相应抗原专一结合起到被动免疫的作用。主要用于乙型肝炎的预防。适用于ＨＢ⁃ｓＡｇ阳性的母亲及其所生的婴儿；意外感染的人群；与乙型肝炎患者和乙型肝炎病毒携带者密切接触者。

【用法与用量】本品只限肌内注射，不得用于静脉滴注。用量：①母婴阻断：ＨＢｓＡｇ阳性的孕妇从产前３个月起每月注射１次，每次剂量２００～４００ＩＵ。ＨＢｓＡｇ阳性母亲所生婴儿出生２４ｈ内注射本品１００ＩＵ；注射乙型肝炎疫苗的剂量及时间见乙型肝炎疫苗说明书或按其他适宜方案。②乙型肝炎预防：一次注射量小儿为１００ＩＵ，成人为２００ＩＵ，必要时可间隔３～４周再注射１次。③意外感染者：立即（最迟不超过７ｄ）注射８～１０ＩＵ／ｋｇ，隔月再注射１次。

【不良反应】一般不会出现不良反应，少数患者有红肿、疼痛感，无须特殊处理，可自行恢复。

【制剂与规格】注射剂：１００ＩＵ、２００ＩＵ、４００ＩＵ。

【注意事项】

１．对人免疫球蛋白过敏或有其他严重过敏史者禁用。

２．应用本品做被动免疫同时，可使用乙型肝炎疫苗进行自动免疫，但注射部位和器具应严格分开。

３．开瓶后，本品应一次注射完毕，不得分次使用或给第二个人使用。

４．根据国外资料报道，意外感染者，包括针扎、咬伤等，应在７ｄ内（尽可能早，最好在２４ｈ内）注射乙型肝炎人免疫球蛋白；未曾接种乙型肝炎疫苗者，应按程序接种乙型肝炎疫苗，拒绝接种乙型肝炎疫苗或对乙型肝炎疫苗无应答者，应在一个月后注射第二针乙型肝炎人免疫球蛋白。

葡醛内酯Ｇｌｕｃｕｒｏｌａｃｔｏｎｅ

其他名称：葡萄糖醛酸内酯，肝泰乐。

【作用与用途】本品进入机体后可与含有羟基或羧基的毒物结合，形成低毒或无毒的结合物由尿排出，有保护肝脏及解毒作用。另外，本品可使肝糖原含量增加、脂肪储量减少。用于急慢性肝炎的辅助治疗。

【用法与用量】口服：成人一次１～２片，３次／ｄ；５岁以下小儿一次半片，５岁以上儿童一次１片，均３次／ｄ。

【不良反应】偶有面红、轻度胃肠不适，减量或停药后即消失。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

还原型谷胱甘肽ＲｅｄｕｃｅｄＧｌｕｔａｔｈｉｏｎｅ

其他名称：阿拓莫兰，双益健，古拉定（Ｇｌｕｔｈｉｏｎ）。

【药代动力学】动物实验显示：小鼠肝脏注射约５ｈ达血药浓度峰值，ｔ１／２约为２４ｈ，在肝、肾、肌肉分布最多。

【作用与用途】还原型谷胱甘肽（ＧＳＨ）是人类细胞质中自然合成的一种肽，由谷氨酸、半胱氨酸和甘氨酸组成，含有巯基（—ＳＨ），广泛分布于机体各器官内。它参与体内多种重要的生化代谢反应，可与乙醇在肝脏内的毒性代谢产物乙醛、氧自由基等结合，从而抑制肝组织内过氧化物酶的产生、三酰甘油堆积，防止乙醇诱导的肝细胞变性、坏死及肝纤维化等损害的发生。临床主要用于酒精性肝病、药物毒性（如肿瘤化疗药物、抗结核药物、精神神经科药物、抗抑郁药等）、放射反应及损害所引起的肝功能损伤。

【用法与用量】

１．肌内注射轻症，１～２次／ｄ，每次０．３ｇ；重症，１～２次／ｄ，每次０．６ｇ。用３ｍＬ注射用水将药物溶解后使用。

２．静脉滴注溶于５％葡萄糖注射液或生理盐水２５０～５００ｍＬ中，滴注１～２ｈ。

【不良反应】

１．偶有过敏或类过敏反应。

２．偶有食欲不振、恶心、呕吐、胃痛等消化道症状。

【制剂与规格】粉针剂：３００ｍｇ、６００ｍｇ。

【注意事项】

１．如在用药过程中出现皮疹、面色苍白、血压下降、脉搏异常等症状，应立即停药。

２．溶解后的药物溶液应立即使用，剩余的药液不能再用。

３．肌内注射仅限于需要此途径给药的使用，并应避免在同一部位反复注射。

【药物相互作用】本品不得与维生素Ｂ１２、甲萘醌、泛酸钙、乳清酸、抗组胺药、磺胺药及四环素等混合使用。

二、保肝退黄药

腺苷蛋氨酸Ａｄｅｍｅｔｉｏｎｉｎｅ

其他名称：思美泰（Ｔｒａｎｓｍｅｔｉｌ）。

【药代动力学】口服腺苷蛋氨酸经胃肠道吸收。１ｈ后血浆浓度达峰值。与静脉注射相比，肌内注射的生物利用度是９５％，腺苷蛋氨酸在人血清中的蛋白结合率降低。腺苷蛋氨酸经肾脏排泄。总清除率为１．３ｍＬ／（ｍｉｎ·ｋｇ）。２４ｈ尿液排出给药剂量的３０％～４０％。

【作用与用途】适用于肝硬化前和肝硬化所致的肝内胆汁淤积及妊娠期肝内胆汁淤积。

【用法与用量】初始治疗：注射用丁二磺酸腺苷蛋氨酸，每日５００～１０００ｍｇ，肌内或静脉注射，共２周。维持治疗：丁二磺酸腺苷蛋氨酸肠溶片，每日１０００～２０００ｍｇ，口服。

【不良反应】对本品特别敏感的个体，偶可引起昼夜节律紊乱，睡前服用催眠药可减轻此症状。保持片剂活性成分稳定的酸性环境使有些患者服用本品后会出现胃灼热感和腹部坠胀。以上症状均表现轻微，不需中断治疗。

【制剂与规格】冻干粉针剂：０．５ｇ（以腺苷蛋氨酸计）。肠溶片剂：０．５ｇ（以腺苷蛋氨酸计）。

【注意事项】

１．注射用冻干粉针须在临用前用所附溶剂溶解。静脉注射必须非常缓慢。

２．本品肠溶片剂在十二指肠内崩解，须在临服前从包装中取出，整片吞服，不得嚼碎。建议在两餐之间服用。

３．有血氨增高的患者必须在医生指导下使用本品，并注意血氨水平。

甘草酸单铵ＡｍｍｏｎｉｕｍＧｌｙｃｙｒｒｈｉｚｉｎａｔｅ

其他名称：强力宁（Ｐｏｔｅｎｌｉｎｅ）。

【作用与用途】本品适用于伴有丙氨酸氨基转移酶升高的急慢性肝炎的治疗。

【用法与用量】

１．静脉滴注每次４０～８０ｍＬ，加入１０％葡萄糖注射液，２５０～５００ｍＬ滴注，１次／ｄ。

２．静脉注射一次２０～８０ｍＬ，加入等量５％葡萄糖注射液，缓慢静脉注射，１次／ｄ。

３．肌内或皮下注射成人一次２～４ｍＬ，小儿一次２ｍＬ或遵医嘱。１～２次／ｄ。

【不良反应】

１．食欲减退、恶心、呕吐、腹胀。

２．皮肤瘙痒、荨麻疹、口干、水肿。

３．头痛、头晕、心悸及血压升高等。

【制剂与规格】注射液：４０ｍｇ／２０ｍＬ（甘草酸单胺）。

【注意事项】

１．对本品过敏者，严重低钾血症、高钠血症患者，高血压、心力衰竭、肾衰竭患者禁用。

２．治疗过程中如出现高血压、低血钾、水潴留等情况应停药或适当减量。

【药物相互作用】如与其他药物同时使用可能会发生药物相互作用，详情请咨询医生或药师。

甘草酸二铵ＤｉａｍｍｏｎｉｕｍＧｌｙｃｙｒｒｈｉｚｉｎａｔｅ

其他名称：甘利欣，甘平。

【药代动力学】本品口服后从肠道吸收，具有肠肝循环，给药后８～１２ｈ血药浓度达峰值。本品静脉注射后约有９２％以上的药物与血浆蛋白结合，平均滞留时间为８ｈ。在体内以肺、肝、肾分布最高，主要通过胆汁从粪中排出，部分从呼吸道以二氧化碳形式排出，尿中排出为少量。

【作用与用途】本品适用于伴有ＡＬＴ升高的急慢性肝炎的治疗。

【用法与用量】

１．口服每次１５０ｍｇ，３次／ｄ。

２．静脉滴注本品３０ｍＬ用１０％葡萄糖注射液２５０ｍＬ稀释后缓慢滴注，１次／ｄ。

【不良反应】主要有食欲减退、恶心、呕吐、腹胀，以及皮肤瘙痒、荨麻疹、口干和水肿，心脑血管系统有头痛、头晕、胸闷、心悸及血压升高，以上症状一般较轻，不必停药。

【制剂与规格】胶囊剂：５０ｍｇ。注射液：５０ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．治疗过程中应定期测血压和血清钾、钠浓度，如出现高血压、血钠潴留、低钾血等情况应停药或适当减量。

２．对甘草酸二铵、卵磷脂过敏者禁用，严重低钾血症、高钠血症、高血压、心力衰竭、肾衰竭患者禁用。

异甘草酸镁注射液ＭａｇｎｅｓｉｕｍＩｓｏｇｌｙｃｙｒｒｈｉｚｉｎａｔｅ

其他名称：天晴甘美。

【药代动力学】本品吸收后主要分布在肝，其次为肠和肺，ｔ１／２α为１．１３～１．７２ｈ，ｔ１／２β为２３．１０～２４．６０ｈ。主要经胆汁排泄，２４ｈ内累计排出量占给药量的９０．３％；经尿及粪便的７２ｈ累计排泄量占给药量的４．９％。经肝肠循环维持异甘草酸镁在肝组织中较高的有效浓度。

【作用与用途】本品适用于慢性病毒性肝炎，改善肝功能异常。

【用法与用量】静脉滴注：０．１ｇ／次，１次／ｄ，以１０％葡萄糖注射液２５０ｍＬ稀释后静脉滴注，４周为１个疗程或遵医嘱。如病情需要，每日可用至０．２ｇ。

【不良反应】

１．假性醛固酮症甘草酸制剂由于增量或长期使用，可出现低钾血症，增加低钾血症的发病率，存在血压上升，水钠潴留，水肿，体重增加等假性醛固酮症的危险，因此要充分注意观察血清钾值的测定等，发现异常情况，应停止给药。另外，作为低钾血症的结果可能出现乏力感、肌力低下等症状。

２．其他不良反应心悸、眼睑水肿、头晕、皮疹呕吐，未出现血压升高和电解质改变。

【制剂与规格】注射液：５０ｍｇ（１０ｍＬ）（以Ｃ４２Ｈ６０ＭｇＯ１６计）。

【注意事项】

１．治疗过程中，应定期测血压和血清钾、钠浓度。如出现发热、皮疹、高血压、血钠潴留、低钾血症等情况，应予停药。

２．严重低钾血症、高钠血症、高血压、心力衰竭、肾衰竭的患者禁用。

【药物相互作用】与依他尼酸、呋塞米等噻嗪类，以及三氯噻嗪、氯噻酮等降压利尿药并用时，其利尿作用可增强本品的排钾作用，易导致血清钾值的下降，应注意观察血清钾值的测定等。

复方甘草酸苷ＣｏｍｐｏｕｎｄＧｌｙｃｙｒｒｈｉｚｉｎ

其他名称：美能（ＳｔｒｏｎｇｅｒＮｅｏ－ＭｉｎｏｐｈａｇｅｎＣ），帅能。

【药代动力学】在肝脏中分布最多，其次分布顺序为肺、肾、心脏、肾上腺，在给药后２ｈ达最高值。甘草酸苷加水分解物甘草次酸在给药后６ｈ出现，２４ｈ达高峰，４８ｈ后几乎完全消失。

【作用与用途】适用于伴有丙氨酸氨基转移酶升高的急慢性肝炎的治疗。亦用于治疗湿疹、皮肤炎、荨麻疹。

【用法与用量】

１．静脉给药慢性肝病１次／ｄ，４０～６０ｍＬ静脉注射或者静脉滴注。可依年龄、症状适当增减，增量时用药剂量限度为１日１００ｍＬ。

２．口服成人一次２～３片，３次／ｄ。小儿一次１片，３次／ｄ。饭后口服，可依年龄、症状适当增减。

【不良反应】在治疗慢性肝病时，改善肝功能的双盲法试验、不同用量比较试验和日本厚生劳动省批准追加药物效能（对慢性肝病肝功能改善作用）调查的结果显示，其中仅０．６１％出现不良反应，主要症状有血钾值降低（占０．２９％）、血压上升（占０．１１％）、上腹不适（占０．０７％）等。

１．重要不良反应①有时可能出现休克、过敏性休克（血压下降、意识不清、呼吸困难、心肺功能衰竭、潮红、颜面水肿等）。②有时可能出现过敏样症状（呼吸困难，潮红，颜面水肿等）。③增大药量或长期连续使用，可能出现高度低血钾症、血压上升、钠及体液潴留、水肿、体重增加等假性醛固酮增多症状。这几种重要不良反应发生频率均不明，因此在用药过程中要充分注意观察（如测定血清钾值等），发现异常情况，应立即停止给药，并给予适当处置。

２．另外，可出现由于低血钾症导致的乏力感、肌力低下等症状。

３．其他不良反应在增大用药剂量时，可增加血清钾下降、血压升高的发生。

【制剂与规格】注射液：２０ｍＬ，含甘草酸苷４０ｍｇ（以甘草酸单铵盐纯品计为４０．８３ｍｇ）、盐酸半胱氨酸２０ｍｇ（以Ｃ３Ｈ７ＮＯ２Ｓ·ＨＣｌ计）、甘氨酸４００ｍｇ。片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】

１．对高龄患者应慎重给药（高龄患者低钾血症发生率高）。

２．与含甘草的制剂并用时，容易出现假性醛固酮增多症，应予注意。

３．有报道口服甘草酸苷及含甘草的制剂时，可出现横纹肌溶解症。

４．对本品既往有过敏史患者、醛固酮患者﹑肌病患者﹑低钾血症患者禁用，因可加重低钾血症和高血压症。

【药物相互作用】

１．与襻利尿药、苯噻嗪类及其类似降压利尿药合用时，可能出现低钾血症（乏力感、肌力低下等），需充分注意观察血清钾值。

２．与盐酸莫西沙星合用时，可能引起室性心动过速（含尖端扭转型室性心动过速）、ＱＴ间期延长。

还原型谷胱甘肽ＲｅｄｕｃｅｄＧｌｕｔａｔｈｉｏｎｅ

其他名称：阿拓莫兰，双益健，松泰斯，古拉定。

【药代动力学】

片剂：ｔｍａｘ为（１．３５±０．２０）ｈ，Ｃｍａｘ为（２３．７９±７．１５）μｍｏｌ／Ｌ，ＡＵＣ为（７４．４９±１６．４９）μｍｏｌ·ｈ／Ｌ。

注射剂：还原型谷胱甘肽大部分存在于细胞中，仅有少量存在于细胞外表，血液中的谷胱甘肽主要来源于肝脏。静脉注射给药的还原型谷胱甘肽主要存在于血细胞中，而血浆中的谷胱甘肽在γ－谷氨酰基转肽酶和γ－谷氨酰基环转移酶作用下迅速降解。

【作用与用途】

１．用于化疗患者，包括用顺铂、环磷酰胺（ＣＴＸ）、阿霉素、柔红霉素、博来霉素化疗，尤其是大剂量化疗时。

２．用于放疗患者。

３．用于各种低氧血症，如急性贫血、成人呼吸窘迫综合征、败血症等。

４．用于肝脏疾病，包括病毒性、药物毒性、酒精毒性（包括酒精性脂肪肝、酒精性肝纤维化、酒精性肝硬化、急性酒精性肝炎）及其他化学物质毒性引起的肝脏损害。

５．亦可用于有机磷、氨基或硝基化合物中毒的辅助治疗。

６．解药物毒性（如肿瘤化疗药物、抗结核药物、精神神经科药物、抗抑郁药物、对乙酰氨基酚等）。

【用法与用量】

１．口服成人常用量为每次４００ｍｇ，３次／ｄ。疗程为１２周。

２．静脉给药或肌内注射给药①化疗患者：给化疗药物前１５ｍｉｎ内将１．５ｇ／ｍ２本品溶解于１００ｍＬ生理盐水中，于１５ｍｉｎ内静脉滴注，第２～５日每日肌内注射本品６００ｍｇ。使用ＣＴＸ时，为预防泌尿系统损害，建议在ＣＴＸ注射完后立即静脉注射本品，于１５ｍｉｎ内滴注完毕；用顺铂化疗时，建议本品的用量不宜超过３５ｍｇ／ｍｇ顺铂，以免影响化疗效果。②肝脏疾病：轻症，每日１～２次，每次０．３ｇ肌内注射或经静脉滴注。重症，每日１～２次，每次０．６ｇ肌内注射或静脉滴注。根据患者年龄和症状调整剂量。静脉滴注，无菌冻干粉针以２５０～５００ｍＬ５％葡萄糖注射液或生理盐水溶解稀释后使用，滴注时间为１～２ｈ。肌内注射，加４ｍＬ注射用水溶解后使用。③其他疾病：如低氧血症，可将１．５ｇ／ｍ２本品溶解于１００ｍＬ生理盐水中静脉滴注，病情好转后每日肌内注射３００～６００ｍｇ维持。

肝脏疾病一般３０ｄ为１个疗程，其他情况根据病情决定。

【不良反应】罕见突发性皮疹。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。粉针剂：０．３ｇ、０．６ｇ、０．９ｇ、１．０ｇ、１．２ｇ、１．５ｇ、１．８ｇ、２．０ｇ。

【注意事项】注射前必须完全溶解，外观澄清、无色；溶解后的本品在室温下可保存２ｈ，０～５℃保存８ｈ。

【药物相互作用】本品不得与维生素Ｂ１２、甲萘醌、泛酸钙、乳清酸、抗组胺制剂、磺胺药及四环素等混合使用。

联苯双酯Ｂｉｆｅｎｄａｔｅ

【药代动力学】本品口服吸收约３０％，经过肝脏代谢转化后２４ｈ内７０％左右自粪便排出。滴丸剂的生物利用度为片剂的１．２５～２．３７倍。

【作用与用途】用于慢性肝炎伴ＡＬＴ升高者，亦可用于化学毒物、药物引起的ＡＬＴ升高。

【用法与用量】口服：７．５ｍｇ／次，必要时９～１５ｍｇ／次，３次／ｄ，连用３个月；ＡＬＴ正常后改为７．５ｍｇ／次，２次／ｄ，再服３个月。儿童０．５ｍｇ／ｋｇ，３次／ｄ，连用３～６个月。

【不良反应】个别病例可出现口干、轻度恶心，偶有皮疹发生，一般加用抗变态反应药物后即可改善。

【制剂与规格】滴丸剂：１．５ｍｇ。片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】

１．少数患者用药过程中ＡＬＴ可回升，加大剂量可使之降低。停药后部分患者ＡＬＴ反跳，但继续服药仍有效。

２．个别患者于服药过程中可出现黄疸及病情恶化，应停药。

【药物相互作用】合用肌苷，可减少本品的降酶反跳现象。

三、治疗肝性脑病药

谷氨酸ＧｌｕｔａｍｉｃＡｃｉｄ

其他名称：麸氨酸。

【药代动力学】本品为氨基酸类药，其钠盐静脉滴注后，能与血中过多的氨结合而成为无害的谷氨酰胺，由尿排出。

【作用与用途】重症肝炎或肝功能不全时，肝脏由氨转化为尿素的环节发生障碍，导致血氨增高，出现脑病症状。谷氨酸与精氨酸的摄入有利于降低及消除血氨，从而改善脑病症状。临床用于治疗血氨过多所致的肝性脑病，纠正代谢性酸中毒。

【用法与用量】

１．预防肝性脑病口服谷氨酸钠片，每次２．５～５ｇ，３～４次／ｄ。

２．治疗肝性脑病用谷氨酸钠１７．２５～１８ｇ溶于５％～１０％葡萄糖注射液５００～１０００ｍＬ中缓慢静脉滴注，２次／ｄ；低血钾者，可用谷氨酸钾，每次１８．９～２５．２ｇ，用法同谷氨酸钠。

【不良反应】

１．大量谷氨酸钠治疗肝性脑病时，可导致严重的碱中毒与低钾血症，原因在于钠的吸收过多，因此，在治疗过程中须严密监测电解质浓度。

２．输液太快，可出现流涎、脸红、呕吐等症状。

３．过敏的先兆可有面部潮红、头痛与胸闷等症状。

４．小儿可有震颤。

５．合并焦虑状态的患者用后可出现昏厥、心动过速及恶心等反应。

【制剂与规格】片剂（谷氨酸钠）：０．３ｇ、０．５ｇ。注射液：谷氨酸钠，５．７５ｇ（２０ｍＬ）；谷氨酸钾，６．３ｇ（２０ｍＬ）。

【注意事项】

１．少尿、无尿患者禁用，肾功能不全者慎用。

２．用药期间应注意电解质平衡，应测血二氧化碳结合力及钾、钠、氯含量。

【药物相互作用】

１．不宜与碱性药物合用；与抗胆碱药合用有可能减弱后者的药效。

２．用于肝性脑病时，谷氨酸钠与谷氨酸钾合用，二者比例一般为３∶１或２∶１，钾低时为１∶１。

氨酪酸ＡｍｉｎｏｂｕｔｙｒｉｃＡｃｉｄ

其他名称：γ－氨酪酸，γ－氨基丁酸，ＧＡＢＡ。

【药代动力学】动物实验显示：比格犬口服给药１ｇ后，经胃肠道迅速吸收，１ｈ后达最高血药浓度（５０μｇ／ｍＬ），其后迅速减少，２４ｈ后消失。较难通过血－脑脊液屏障，口服后在体内与血氨结合生成尿素排出体外。

【作用与用途】本品是一种中枢神经的抑制性介质，与α－酮戊二酸反应生成谷氨酸而引起降血氨作用。另外，它可增强葡萄糖磷酸酯酶的活性，恢复脑细胞功能，是用于治疗各种类型的肝性脑病、尿毒症、催眠药及一氧化碳中毒等所致昏迷的苏醒剂。口服还可用于脑血管障碍引起的偏瘫、记忆障碍、语言障碍、儿童智力发育迟缓及精神幼稚症等。

【用法与用量】

１．口服每次１ｇ，３～４次／ｄ。

２．静脉滴注每次１～４ｇ，加入５％～１０％葡萄糖注射液２５０～５００ｍＬ稀释后，于２～３ｈ内滴完。

【不良反应】

１．用药后偶见灼热感、恶心、头晕、失眠、便秘、腹泻。

２．大剂量可出现运动失调、肌无力、血压降低、呼吸抑制等。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。注射液：１ｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品必须充分稀释后缓慢静脉滴注，以免引起血压急剧下降而导致休克。

２．静脉滴注过程中如有胸闷、气急、头昏、恶心等症状，应立即停药。

精氨酸Ａｒｇｉｎｉｎｅ

【作用与用途】本品在人体内参与鸟氨酸循环，促进尿素的形成，使人体内产生的氨，经鸟氨酸循环转变成无毒的尿素，由尿中排出，从而降低血氨浓度。用于肝性脑病，适用于忌钠的患者，也适用于其他原因引起血氨增高所致的精神症状治疗。

【用法与用量】静脉滴注：一次１５～２０ｇ，临用前用５％葡萄糖注射液５００～１０００ｍＬ稀释后应用。时间不少于４ｈ。

【不良反应】

１．可引起高氯性酸中毒，以及血中尿素、肌酸、肌酐浓度升高。

２．少数患者可出现过敏反应。

３．静脉滴注过快，可引起流涎、皮肤潮红及呕吐等。

４．有报道肝肾功能不全或糖尿病患者使用本品可引起高钾血症。

５．静脉滴注本品可引起肢体麻木和头痛、恶心、呕吐及局部静脉炎。静脉给予大剂量精氨酸可使外周血管扩张而引起低血压。

【制剂与规格】注射液：５ｇ（２０ｍＬ）、１０ｇ（２００ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品及其中任何成分过敏者禁用。

２．高氯性酸中毒、肾功能不全及无尿患者禁用。

３．暴发性肝功能衰竭患者，因体内缺乏精氨酸酶不宜使用本品。

４．本品不含钠离子，适用于不宜使用谷氨酸钠的患者。

５．用药期间应监测血气分析、酸碱平衡和电解质，有酸中毒和高钾血症者不宜使用。

【药物相互作用】与谷氨酸钾合用，可增加疗效。

左旋多巴Ｌｅｖｏｄｏｐａ

其他名称：左多巴。

【药代动力学】口服后由小肠吸收。空腹口服后１～２ｈ血药浓度达峰值。广泛分布于体内各组织，１％进入中枢转化成多巴胺而发挥作用，其余大部分均在脑外代谢脱羧成多巴胺，故起效缓慢。ｔ１／２为１～３ｈ。如用外周多巴脱羧酶抑制剂，可减少左旋多巴的用量，使之进入脑内的量增多，并可减少外周多巴胺引起的不良反应。口服后８０％在２４ｈ内降解成多巴胺代谢物，主要为高香草酸及二羟苯乙酸，由肾脏排泄，有些代谢物可使尿变红色。以原形排出体外约５％，可通过乳汁分泌。

【作用与用途】本品对改善肌强直和运动迟缓效果明显，持续用药对震颤、流涎、姿势不稳及吞咽困难亦有效。用于治疗肝性脑病，还能用于帕金森病、精神病等。

【用法与用量】

１．治疗肝性脑病２～５ｇ溶于１００ｍＬ生理盐水中口服或鼻饲。

２．治疗帕金森病开始时每次０．２５ｇ，２～４次／ｄ口服，必要时可隔日增加０．１～０．７５ｇ，直至有效而又能耐受的剂量。最大剂量为每日６ｇ，分４～６次服用。

【不良反应】

１．常见的不良反应有恶心，呕吐，直立性低血压，头、面部、舌、上肢和身体上部的异常不随意运动，精神抑郁，排尿困难。

２．较少见的不良反应有高血压、心律失常、溶血性贫血。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ、０．５ｇ。胶囊剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．严重精神疾患、严重心律失常、心力衰竭、青光眼、消化性溃疡和有惊厥史者禁用。

２．孕妇及哺乳期妇女应禁用。

３．高血压、心律失常、糖尿病、支气管哮喘、肺气肿、肝功能和肾功能障碍、尿潴留者慎用。

４．有骨质疏松的老年人，用本品治疗有效者，应缓慢恢复正常的活动，以减少引起骨折的危险。

５．用药期间需注意检查血常规、肝肾功能及心电图。

６．与食物同服或餐后服用，以及缓慢加量，虽可减轻胃肠不适症状，但最好空腹服用，避免高蛋白饮食。

【药物相互作用】

１．与非选择性单胺氧化酶抑制药合用可致急性肾上腺危象。

２．与罂粟碱或维生素Ｂ６合用，可降低本品的药效。

３．与乙酰螺旋霉素合用，可显著降低本品的血药浓度，使药效减弱。

４．与利血平合用，可抑制本品的作用，应避免合用。

５．与抗精神病药合用，因为两者互相拮抗，应避免合用。

６．与甲基多巴合用，可增加本品的不良反应并使甲基多巴的抗高血压作用增强。

乳果糖Ｌａｃｔｕｌｏｓｅ

其他名称：半乳糖苷果糖，半乳糖果糖苷，杜密克（Ｄｕｐｈａｌａｃ）。

【药代动力学】口服后几乎不被吸收，可以原形到达结肠，继而被肠道菌群分解代谢。在２５～５０ｇ（４０～７５ｍＬ）剂量下，可完全代谢；超过该剂量时，则部分以原形排出。

【作用与用途】本品在结肠中被消化道菌丛转化成低分子量的有机酸，导致肠道内ｐＨ值下降，并通过渗透作用增加结肠内容量。上述作用刺激结肠蠕动，保持大便通畅，缓解便秘，同时恢复结肠的生理节律。在门体分流性脑病（ＰＳＥ）、肝性脑病和昏迷前期，上述作用促进肠道嗜酸菌（如乳酸杆菌）的生长，抑制蛋白分解菌；促进肠内容物的酸化，从而使氨转变成离子状态；降低结肠ｐＨ值并发挥渗透效应导泻；刺激细菌利用氨进行蛋白合成，改善氨代谢。临床用于治疗肝性脑病，又有缓泻作用。用于预防及治疗高氨性肝性脑病，清洁肠道，解除慢性便秘。

【用法与用量】口服：每次３０～４０ｍＬ，２～３次／ｄ，５～１０ｄ为１个疗程。

【不良反应】

１．治疗初期可能出现肠胃胀气，继续治疗时即可消失。

２．剂量过大时可能发生腹泻及水盐代谢紊乱，应调整剂量。

【制剂与规格】糖浆剂：６０％。口服液：１５ｍＬ（每１００ｍＬ杜密克口服溶液含６７ｇ乳果糖、＜１１ｇ半乳糖、＜６ｇ乳糖）。

【注意事项】

１．需低半乳糖饮食的患者勿服用本品。

２．大剂量治疗肝性脑病时，糖尿病患者慎用。

【药物相互作用】

１．本品可导致结肠ｐＨ值下降，故可能引致结肠ｐＨ值依赖性药物如５－氨基水杨酸（５－ＡＳＡ）的失活。

２．与肠道抗生素（如新霉素）联用可提高对肝性脑病的疗效。

１４氨基酸注射液－８００１４ＡｍｉｎｏＡｃｉｄＩｎｊｅｃｔｉｏｎ－８００

【作用与用途】本品每１００ｍＬ含１４种氨基酸８ｇ，以支链氨基酸（异亮氨酸、亮氨酸、缬氨酸）为主。可以纠正血浆支／芳偏低，使肝性脑病患者苏醒，提高存活率。此外，本品对肝功能不全所致的低蛋白血症有一定的疗效，可提高血浆蛋白含量，降低血浆非蛋白氮和尿素氮含量，有利于肝细胞的增生和肝功能的恢复。用于肝硬化、肝性脑病治疗，也用于肝炎、肝性脑病及肝功能不全引起的蛋白营养缺乏症的治疗。

【用法与用量】静脉滴注：每次２５０ｍＬ，１～２次／ｄ，用等量１０％葡萄糖注射液稀释后缓慢滴注（每分钟不宜超过３ｍＬ）。

【不良反应】滴注过快可引起恶心、呕吐等不良反应。．

【制剂与规格】注射液每瓶２５０ｍＬ，每１００ｍＬ含１４种氨基酸８ｇ，折算含氮量为１．２２ｇ。

【注意事项】

１．滴注过快可引起恶心、呕吐等不良反应，对年老及危重患者尤应注意。

２．应严防微生物的污染，如发现外观异常时，则不得使用。对启用后留存的残留液不宜再用。

３．冬季使用时，需将本品加温至接近正常体温后滴注。

４．应用时要注意加强钠、氯的监测。

５．氨基酸代谢失调、心肾功能不全者禁用。

【药物相互作用】配伍禁忌少，可广泛与葡萄糖、维生素、林格液合并应用。

四、治疗肝纤维化药

秋水仙碱Ｃｏｌｃｈｉｃｉｎｅ

其他名称：秋水仙素，阿马因。

【药代动力学】口服后在胃肠道迅速吸收，血浆蛋白结合率低，仅为１０％～３４％。服药后０．５～２ｈ血药浓度达峰值。口服２ｍｇ的血药峰值为２．２ｎｇ／ｍＬ。在分离出的中性粒细胞内的药物浓度高于血浆浓度并可维持１０ｄ之久。本品在肝内代谢，从胆汁及肾脏（１０％～２０％）排出。肝病患者从肾脏排泄增加。停药后药物排泄持续约１０ｄ。

【作用与用途】本品可减少胶原生成，并能促进胶原酶生成。有很强的抗炎作用，能阻止循环中单核细胞进入肝损伤部位，减少其炎性介质的释放，提高腺苷酸环化酶及Ｎａ＋，Ｋ＋－ＡＴＰ酶的活性，促进肝细胞内胶原的降解。用于抗肝纤维化治疗，亦用于痛风病。

【用法与用量】口服：每次０．５ｇ，２次／ｄ。

【不良反应】与剂量呈有明显相关性，口服较静脉注射安全性高。

１．胃肠道症状腹痛、腹泻、呕吐及食欲不振为常见的早期不良反应，发生率可达８０％，严重者可造成脱水及电解质紊乱等。长期服用者可出现严重的出血性胃肠炎或吸收不良综合征。

２．肌肉、周围神经病变有近端肌无力和（或）血清肌酸激酶增高。在肌细胞受损同时可出现周围神经轴突性多神经病变，表现为麻木、刺痛和无力。肌神经病变并不多见，往往在预防痛风而长期服用者或有轻度肾功能不全者中出现。

３．骨髓抑制出现血小板减少、中性粒细胞下降，甚至再生障碍性贫血，有时可危及生命。

４．休克表现为少尿、血尿、抽搐及意识障碍。死亡率高，多见于老年人。

５．致畸文献报道两例Ｄｏｗｎ综合征（唐氏综合征）婴儿的父亲均为因家族性地中海热而有长期服用秋水仙碱史者。

６．其他脱发、皮疹、发热及肝损害等。

【制剂与规格】片剂：每片含秋水仙碱０．５ｍｇ。

【注意事项】

１．如发生呕吐、腹泻等反应，应减小用量，严重者应立即停药。

２．骨髓造血功能不全、严重心脏病、肾功能不全及胃肠道疾病患者慎用。

３．用药期间应定期检查血常规及肝肾功能。

４．女性患者在服药期间及停药以后数周内不得妊娠。

【药物相互作用】

１．本品可导致可逆性的维生素Ｂ１２吸收不良。

２．本品可使中枢神经系统抑制药增效，使拟交感神经药的反应性加强。

３．与环孢素联用，增加发生肾毒性和肌肉毒性的风险。

４．与大环内酯类药物合用，有发生秋水仙碱中毒的风险。

Ｄ－青霉胺Ｄ－Ｐｅｎｉｃｉｌｌａｍｉｎｅ

其他名称：二甲半胱氨酸（Ｄｉｍｅｔｈｙｌｃｙｓｔｅｉｎｅ）。

【作用与用途】本品为青霉素代谢产物，为含有巯基的氨基酸，对金属离子有较强的络合作用。用于抗肝纤维化、肝豆状核变性，以及慢性铅、汞中毒。

【用法与用量】

１．抗肝纤维化口服，开始剂量为每次１００ｍｇ，３次／ｄ，一周后增至每次２００ｍｇ，３次／ｄ，直至增至每日９００～１８００ｍｇ为止，疗程为２～８个月。

２．肝豆状核变性每日１０００～１５００ｍｇ，分３次口服。

３．慢性铅、汞中毒每日１０００ｍｇ，分３～４次口服，５～７ｄ为１个疗程。

【不良反应】

１．对肾脏有刺激作用，偶见蛋白尿、血尿、头痛、咽痛、发热、淋巴结肿大、恶心、食欲减退等。

２．对骨髓有抑制作用，可出现白细胞和血小板减少。

３．可产生短暂皮疹、剥脱性皮炎等，长期服用可引起视神经炎。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．用前需做青霉素过敏试验。

２．慢性铅、汞中毒者，一般可用１～３个疗程，每个疗程间隔２～３ｄ。

３．治疗肝豆状核变性，一般需服用半年到１年。

４．用药期间需经常检查尿常规。

５．肾功能不全者及孕妇忌用。

【药物相互作用】

１．本品可加重抗疟药、金制剂、免疫抑制剂、保泰松对造血系统和肾脏的不良反应。

２．口服铁剂患者，本品宜在服铁剂前２ｈ口服，以免减弱本品疗效。

复方鳖甲软肝片

【作用与用途】本品为复方制剂，含鳖甲、三七、赤芍、冬虫夏草、连翘等。动物肝纤维化模型治疗实验结果显示本品对肝纤维化早期有明显阻断作用，并有抑制贮脂细胞增殖，减少胶原蛋白合成，降低胶原蛋白在窦周间隙过量沉积，以及溶解和吸收已形成的肝纤维化作用，还可有效地抑制肝纤维化α２（Ⅰ）ｍＲＮＡ的表达。实验还显示，本品有提高小鼠腹腔巨噬细胞吞噬功能作用。可软坚散结、化瘀解毒、益气养血。临床用于慢性肝炎、肝纤维化，以及早期肝硬化属瘀血阻络、气血亏虚、兼热毒未尽证。

【用法与用量】口服：每次４片，３次／ｄ，６个月为１个疗程；或遵医嘱。

【不良反应】偶见轻度消化道反应，一般可自行缓解。

【制剂与规格】片剂：０．５ｇ。

【注意事项】因鳖甲富含铜，慎用于肝豆状核变性患者。

五、利胆药

利胆药可分为两类：一类促进胆汁分泌，另一类促进胆汁排空。一些胆石溶解药也具有促进胆汁分泌及排胆汁作用，亦包括在利胆药中。促进胆汁分泌药按其促进肝细胞分泌胆汁的成分不同，可分为水分分泌促进剂和胆汁成分分泌促进剂两类。胆汁流量的增加，使胆道炎性产物排出，还可促进脂肪的吸收，降低血清胆固醇。但在急性胆道感染、阻塞性黄疸、严重肝病时慎用。排胆药对肝脏少有影响，上述情况均可使用，尤其适用于胆总管微小结石及胆道功能低下者。

去氢胆酸ＤｅｈｙｄｒｏｃｈｏｌｉｃＡｃｉｄ

其他名称：脱氢胆酸。

【作用与用途】本品为胆酸的合成衍生物，刺激胆汁分泌，使胆汁变稀，从而促进脂肪的消化与吸收。用于慢性功能性或器质性胆囊、胆道病变，如胆囊及胆道功能失调、胆囊切除后综合征、慢性胆囊炎、胆石症及某些肝脏疾患（如慢性肝炎）。

【用法与用量】

１．口服每次０．２５～０．５ｇ，３次／ｄ。

２．静脉注射用其钠盐溶液静脉注射，每日０．５ｇ，以后可根据病情逐渐增加至每日２ｇ。与阿托品或硫酸镁合用，可试用于排出胆道小结石。

【不良反应】

１．可有嗳气、打嗝、腹泻、恶心、肌痉挛、直肠区周围皮肤刺激等，如持续存在，应对症处理。

２．长期滥用或一时用量过多，可导致电解质失衡，甚至可出现呼吸困难、心搏骤停、心律失常、肌痉挛、极度疲乏无力。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。注射液（钠盐）：０．５ｇ（１０ｍＬ）、１ｇ（５ｍＬ）、２ｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．胆道完全阻塞及严重肝肾功能减退者忌用。

２．胆石较大者在利胆过程中可能嵌顿于胆道，不宜用利胆药。

鹅去氧胆酸ＣｈｅｎｏｄｅｏｘｙｃｈｏｌｉｃＡｃｉｄ

【药代动力学】临床用的鹅去氧胆酸（ＣＤＣＡ）是高化学纯的含有不同结晶形态的未结合型胆酸。它在肠道很快溶解，无论空腹或与食物同服，５００～７５０ｍｇ的常用量几乎完全吸收。少部分与血浆蛋白相结合，外周血中游离型保持低水平。部分经胆道排入肠腔而被重吸收，形成肠肝循环。肝脏能有效地摄取并清除本品，首关清除率为６２％。在肝内ＣＤ⁃ＣＡ与甘氨酸或牛磺酸结合，分泌于胆汁中，结合型的ＣＤＣＡ可重吸收，也更易被肝脏清除。在肠道内结合型可以再游离，进到新摄入的胆汁酸池中，未被吸收的药物由粪便排出或转变为熊去氧胆酸（ＵＤＣＡ），但大部分经大肠菌丛进行７α－脱羟基分解后变成石胆酸（Ｌｉｔｈｏｃｈｏｌｉｃａｃｉｄ，ＬＣＡ）。ＬＣＡ是口服ＣＤＣＡ后的主要代谢产物，正常人体约有１／５经回肠末端和结肠吸收，剩下的形成胆盐由粪便排泄。ＬＣＡ主要在肝和肾脏内硫酸盐化，使对肝脏的毒性降低。ＬＣＡ的硫酸盐在肠内很少吸收，随粪便排出，故硫酸盐化可防止肠肝循环中ＬＣＡ的蓄积。

【作用与用途】本品可直接扩大胆汁酸池，使胆固醇不能过饱和，并限制羟甲戊二酰辅酶的活性，使胆固醇合成及分泌减少，增加胆石症患者的胆汁分泌，从而提高胆汁对胆固醇的溶解能力。主要用于胆囊功能良好的胆固醇结石或以胆固醇为主的混合型胆石症的防治。

【用法与用量】口服：每日０．７５～１．５ｇ，分２次服用，早饭前服０．２５～０．５ｇ，晚上服０．５～１ｇ。

【不良反应】

１．可抑制肠道吸收水分，常有腹泻，约２周后适应自愈。

２．个别人有血清氨基转移酶升高、头晕、恶心等。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。胶囊剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．孕妇及哺乳期妇女禁用。

２．个别可诱发胆绞痛和肝功能异常，急性胆囊炎及肝病患者不宜用此药。

３．本品可抑制肠道吸收水分，常致腹泻，肠炎者禁用。

４．服药量较大，腹泻发生率高，且对肝脏有一定毒性，目前已少用。

【药物相互作用】本品与熊去氧胆酸合用，胆汁中胆固醇的含量和饱和度的降低程度均大于使用单药，也大于两药的相加作用。这可能与两药对胆固醇的合成、代谢和溶解动力学的不同作用机制有关。

熊去氧胆酸ＵｒｓｏｄｅｏｘｙｃｈｏｌｉｃＡｃｉｄ

其他名称：优思弗（Ｕｒｓｏｆａｌｋ）。

【药代动力学】本品系弱酸，口服后可以迅速在空肠和回肠前部被动转运吸收，在回肠末端通过主动转运吸收。一般来说，６０％～８０％的药物可以被吸收。吸收以后，几乎所有的胆汁酸都在肝中与甘氨酸和牛磺酸结合，然后随胆汁一起分泌。肝中的首关清除率可以达到６０％。在肠道中一部分被细菌降解为７－酮基石胆酸和石胆酸。石胆酸具有肝毒性，可以导致部分种属动物肝实质细胞的损害；在人体内，只有很少部分被吸收并在肝细胞中通过硫酸盐化被解毒，随胆汁一同分泌，最终随粪便排出。ｔ１／２为３．５～５．８ｄ。

【作用与用途】长期服用本品，可增加胆汁酸分泌，同时导致胆汁酸成分的变化，使本品在胆汁中含量增加。本品还能显著降低人胆汁中胆固醇及胆固醇酯的饱和指数，有利于结石中胆固醇的逐渐溶解，与鹅去氧胆酸合用效果更好。使用本品后血脂无改变。主要用于不宜手术治疗的胆固醇型结石，直径在５ｍｍ以下时有较高治愈率。对中毒性肝病、胆囊炎和胆汁性消化不良也有一定的效果。

【用法与用量】口服：①利胆，每次７５ｍｇ，２次／ｄ，早、晚进餐时服用，疗程最短为６个月；②溶胆石，每日４５０～６００ｍｇ，分２次服用。

【不良反应】本品的毒性和不良反应比鹅去氧胆酸小，主要为腹泻，发生率为２％，其他偶见的不良反应有便秘、过敏、头痛、头晕、胰腺炎和心动过速等。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。胶囊剂：２５０ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇慎用。

２．胆道完全阻塞和严重肝功能减退者忌用。

３．长期使用本品可增加外周血小板的数量。

４．如治疗胆固醇结石中出现反复胆绞痛发作，症状无改善甚至加重，或出现明显结石钙化时，则宜中止治疗，并进行外科手术。

５．本品不能溶解胆色素结石、混合结石及不透Ｘ线的结石。

【药物相互作用】

１．本品不应与考来烯胺、考来替泊、氢氧化铝和（或）氢氧化铝－三硅酸镁等药同时服用，因为这些药可以在肠中与本品结合，从而阻碍本品吸收，影响疗效。如果必须服用上述药品，应在服用该药前２ｈ或在服药后２ｈ服用本品。

２．本品可以增加环孢素在肠道的吸收，服用环孢素的患者应做环孢素血清浓度的监测，必要时要调整环孢素的剂量。

３．个别病例服用本品会降低环丙沙星的吸收。

胆酸钠ＳｏｄｉｕｍＴａｕｒｏｇｌｙｃｏｃｈｏｌａｔｅ

其他名称：牛胆酸钠。

【作用与用途】本品系从牛胆或猪胆中提取出来的胆盐混合物（由胆酸、牛黄酸、甘氨酸等结合而成）。可刺激胆汁分泌，帮助脂肪消化与吸收，吸收后还有利胆作用。用于胆囊或胆道瘘管的长期引流患者及胆汁缺乏、脂肪消化不良和胆囊炎患者。

【用法与用量】口服：每次０．２ｇ，３次／ｄ。

【不良反应】无明显不良反应。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。胶囊剂：０．２ｇ。

【注意事项】胆总管阻塞时禁用。

茴三硫ＡｎｅｔｈｏｌｅＴｒｉｔｈｉｏｎｅ

其他名称：胆维他，Ｆｅｌｖｉｔｅｎ。

【药代动力学】口服后吸收迅速，生物利用度高，服用后１５～３０ｍｉｎ起效，１ｈ后达血浆浓度峰值。在体内主要代谢为对羟基苯基三硫酮与葡萄糖醛酸的结合物，以及无毒的硫酸盐，通过肾排泄。

【作用与用途】本品能增强肝脏谷胱甘肽（ＧＳＨ）水平，明显增强谷氨酰半胱氨酸合成酶（ＧＣＳ）、谷胱甘肽还原酶（ＧＳＳＧ－Ｒ）和谷胱甘肽硫转移酶（ＧＳＨ－Ｓ－ＴＸ）活性，降低谷胱甘肽过氧化酶（ＧＳＨ－ＰＸ）活性，从而增强肝细胞活力，使胆汁分泌增多，有利胆作用。用于胆囊炎、胆结石及消化不适，并用于急慢性肝炎的辅助治疗。

【用法与用量】口服：每次１２．５～２５ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】偶有发生荨麻疹样红斑，停药后可消失。另外，可有腹胀、腹泻。

【制剂与规格】片剂：１２．５ｍｇ、２５ｍｇ。

【注意事项】

１．胆道完全梗阻者禁用。

２．长期服用可引起甲状腺功能亢进，甲状腺功能亢进患者慎用本品。

３．孕妇或哺乳期妇女使用本品前应向医生咨询。

考来烯胺Ｃｏｌｅｓｔｙｒａｍｉｎｅ

其他名称：消胆胺，降胆敏。

【药代动力学】本品不经胃肠道吸收。用药后１～２周，血浆胆固醇浓度开始降低，可持续降低１年以上。部分患者在治疗过程中血清胆固醇浓度开始降低，后又恢复至或超过基础水平。用药后１～３周，因胆汁淤滞所致的瘙痒得到缓解。停药１～２周，再次出现因胆汁淤滞所致的瘙痒。停药后２～４周，血浆胆固醇浓度恢复至基础水平。

【作用与用途】本品为一种碱性阴离子交换树脂，在肠内与胆酸结合排出，使血中胆酸浓度降低，肝内胆固醇转变为胆酸增多，因而血清中胆固醇水平降低。用于原发性胆汁性肝硬化、药物引起的胆汁淤积性黄疸、高胆固醇血症、慢性胆囊炎、胆石症、卟啉沉着病。

【用法与用量】口服：每次４ｇ，３～４次／ｄ，饭前服用。

【不良反应】

１．长期服用可致脂溶性维生素吸收不良。

２．大约有５０％应用此药的患者主诉轻度或中度便秘，甚至还出现粪便嵌塞，尤其是老年人，因此而需用轻泻药。

３．有不少患者主诉食欲不振、呕吐、腹胀、胃灼热感和肌肉痉挛，偶尔也出现腹泻。

４．偶有报道发生胰腺炎。

５．幼儿可出现低氯血症性酸中毒，但在成人似无此现象。

６．可出现瘙痒和皮疹。

【制剂与规格】粉剂：４ｇ。

【注意事项】

１．便秘患者慎用。

２．合并甲状腺功能减退症、糖尿病、肾病、血蛋白异常或阻塞性肝病患者，服用本品同时应对上述疾病进行治疗。

３．长期服用应注意出血倾向；年轻患者用较大剂量易产生高氯性酸中毒。

４．长期服用本品同时应补充脂溶性维生素（以肠道外给药途径为佳）。

５．对孕妇的影响还缺乏研究。本品口服后几乎完全不被吸收，但可能影响孕妇对维生素及其他营养物质的吸收，对胎儿产生不良作用。

６．对哺乳婴儿的影响尚缺乏人体研究。本品口服后几乎不被吸收，但可能影响乳母对维生素及其他营养物质的吸收，对乳儿产生不利影响。

【药物相互作用】本品可延缓或降低其他与之同服的药物的吸收，特别是酸性药物，减少肠肝循环。这些药物包括：噻嗪类利尿药、普萘洛尔、地高辛和其他生物碱类药物、洛哌丁胺、保泰松、巴比妥酸盐类、雌激素、孕激素、甲状腺激素、华法林及某些抗生素。为避免药物相互作用的发生，可在本品服用前１ｈ或服用后４～６ｈ再服用其他药物。

柳胺酚Ｏｘｏｐｈｅｎａｍｉｄｅ

其他名称：利胆酚。

【药代动力学】口服后主要由小肠吸收，随粪便排出。

【作用与用途】本品的作用机制与去氢胆酸相似，能增加肝血流量，改善肝功能，可使胆汁中水分显著增加。利胆作用较去氢胆酸强，能使Ｏｄｄｉ括约肌松弛。此外尚有降低血胆固醇作用。用于胆囊炎、胆道炎、胆石症及胆道术后综合征。

【用法与用量】

１．口服每次０．２５～０．５ｇ，３次／ｄ，可随年龄、症状适当增减用量。

２．静脉注射每次０．２５～０．５ｇ。

【不良反应】用药后偶有荨麻疹样皮肤反应或恶心。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。注射液：０．２５ｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．胆道完全梗阻及严重肝肾功能不全者禁用。

２．青光眼患者不宜使用。

３．密闭，阴凉处保存。

羟甲烟胺Ｎｉｃｏｔｉｎｙｌｍｅｔｈｙｌａｍｉｄｅ

其他名称：羟甲基烟酰胺，Ｏｘｙｍｅｔｈｙｌｎｉｃｏｔｉｎａｍｉｄｅ。

【药代动力学】口服吸收迅速，ｔｍａｘ为１～１．５ｈ，ｔ１／２为４～８ｈ。主要经肝脏代谢，以代谢形式及部分原形随胆汁和尿排泄。

【作用与用途】本品为利胆抗炎药，进入体内后分解为烟酰胺和甲醛，前者有保肝作用，后者有抗菌作用，对胆道及肠道中的双球菌、脓球菌、肠球菌及大肠杆菌等的感染均有抑制作用。适用于胆囊炎、胆管炎。

【用法与用量】口服：一次０．５～１．０ｇ，３次／ｄ，饭前服。连服２～４ｄ后改为一次０．５ｇ，３～４次／ｄ。

【不良反应】一般耐受良好。少数患者可出现胃部不适，偶见头晕、腹胀、胸闷、皮疹等，一般不影响治疗，停药后可消失。

【制剂与规格】片剂：０．５ｇ。

【注意事项】

１．孕妇慎用。

２．胆道阻塞、肝性脑病患者禁用。

非布丙醇Ｆｅｂｕｐｒｏｌ

其他名称：苯丁氧丙醇，舒胆灵。

【药代动力学】口服易吸收，可透过胎盘，可分泌至乳汁。

【作用与用途】本品有利胆作用，动物实验证明，无论肝实质是否损伤，本品均可使胆汁分泌增加，此外尚具有松弛胆管平滑肌及Ｏｄｄｉ括约肌、降低血中胆固醇的作用。用于治疗胆囊炎、胆石症及术后高脂血症、脂性消化不良、肝炎等。

【用法与用量】口服：每次１００～２００ｍｇ，３次／ｄ，饭前服用。

【不良反应】偶有胃部不适，用药初期会发生腹泻。

【制剂与规格】胶丸剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．肝功能不全或胆道梗阻的患者禁用。胃肠肿瘤、消化性溃疡、肠道急性炎症患者禁用。

２．用药初期会发生腹泻，此时应减量或停药数日，重新用药时由低剂量开始逐渐增加至所需剂量。

亮菌甲素ＡｒｍｉｌｌａｒｉｓｉｎＡ

其他名称：假蜜环菌素Ａ。

【作用与用途】促进胆汁分泌，松弛胆管末端括约肌，降低十二指肠紧张度，调节胆道系统压力，促使胆汁顺利进入十二指肠和淤积的胆汁排出至肠道；同时将小结石、细菌及其代谢物、炎性渗出物带出胆道，从而消除炎症及其引起的疼痛。适用于急性胆囊炎、慢性胆囊炎急性发作、慢性浅表性胃炎和慢性浅表萎缩性胃炎。

【用法与用量】

１．口服每次１０ｍｇ，３次／ｄ。

２．肌内注射每次１ｍｇ，２次／ｄ，疗程为１０ｄ左右。

【不良反应】尚未见有关不良反应报道。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ；注射液：１ｍｇ／２ｍＬ。

曲匹布通Ｔｒｅｐｉｂｕｔｏｎｅ

其他名称：三乙氧苯酰丙酸，胆灵，舒胆通。

【作用与用途】本品为非胆碱能阻断解痉剂，具有选择性松弛胆道平滑肌并直接抑制胆道Ｏｄｄｉ括约肌的作用，可使胆道括约肌松弛，降低胆总管与十二指肠汇合部位的通过阻力，降低胆囊、胆管内压，促进胆汁和胰液的排出而改善食欲、消除腹胀。本品还具有解痉镇痛及利胆的作用。用于胆石症、胆囊炎、胆道运动障碍、胆囊术后综合征及慢性胰腺炎。

【用法与用量】口服：每次４０ｍｇ，３次／ｄ。饭后服用，疗程为２～４周。

【不良反应】少数人用过后有恶心、呕吐、食欲减退及腹泻等，个别人有一过性过敏性皮疹。【制剂与规格】片剂：４０ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇、对本品过敏者及严重肝肾功能不全者禁用。

２．完全性胆道梗阻、急性胰腺炎患者及哺乳期妇女慎用。

腺苷蛋氨酸Ａｄｅｍｅｔｉｏｎｉｎｅ

其他名称：思美泰（Ｔｒａｎｓｍｅｔｉｌ）。

【药代动力学】口服单剂４００ｍｇ肠溶片后，Ｃｍａｘ为０．７ｍｇ／Ｌ，ｔ１／２为２～６ｈ。口服生物利用度仅为５％，肌内注射的生物利用度为９５％。单剂注射４００ｍｇ后，血浆浓度成二次指数式衰减，终末半衰期约为９０ｍｉｎ。可与内源性的腺苷蛋氨酸共同代谢，生成转甲基代谢物如肌酐、磷脂及硫酸盐等转巯基作用的有关化合物。

【作用与用途】腺苷蛋氨酸是存在于人体所有组织和体液中的一种生理活性分子。它作为甲基供体（转甲基作用）和生理性巯基化合物（如半胱氨酸、牛磺酸、谷胱甘肽和辅酶Ａ等）的前体（转巯基作用）参与体内重要的生化反应。在肝内，通过使细胞膜磷脂甲基化而调节肝脏细胞膜的流动性，而且通过转巯基反应可以促进解毒过程中硫化产物的合成。适用于肝硬化和肝硬化所致肝内胆汁淤积，以及妊娠期肝内胆汁淤积。

【用法与用量】初始治疗：每日５００～１０００ｍｇ，肌内或静脉注射，共２周。维持治疗：口服，每日５００～１０００ｍｇ。

【不良反应】对本品特别敏感的个体，偶可引起昼夜节律紊乱，睡前服用催眠药可减轻此症状。保持片剂活性成分稳定的酸性环境使有些患者服用本品后会出现胃灼热感和腹部坠胀。以上症状均表现轻微，不需中断治疗。

【制剂与规格】肠溶片剂：５００ｍｇ。粉针剂：５００ｍｇ。

【注意事项】

１．本品肠溶片剂在十二指肠内崩解，须在临服前从包装中取出，整片吞服，不得嚼碎。为使本品更好地吸收和发挥疗效，建议在两餐之间服用。

２．有血氨增高的肝硬化前及肝硬化患者必须在医生指导下服用本品，并注意血氨水平。

３．片剂或注射用腺苷蛋氨酸，由白色变为其他颜色时不可使用。

４．注射剂不可与碱性液体或含钙的液体混合，溶解后的注射液只能保存６ｈ。

羟甲香豆素Ｈｙｍｅｃｒｏｍｏｎｅ

【作用与用途】本品为香豆素衍生物，能松弛Ｏｄｄｉ括约肌，具有较强的解痉、镇痛作用，同时也能温和、持续地促进胆汁分泌，加强胆囊收缩和抑菌作用，具有明显的利胆作用，有利于结石排出，对胆总管结石有一定排石效果。部分伴有丙氨酸氨基转移酶升高的患者服药后随炎症的消除而恢复正常。用于胆囊炎、胆石症、胆道感染、胆囊术后综合征。

【用法与用量】口服：一次０．４ｇ，３次／ｄ，餐前服用。

【不良反应】

１．个别患者可有头晕、腹胀、胸闷、皮疹、腹泻等不良反应，停药后可自行消失。

２．大剂量可引起胆汁分泌过度和腹泻。

【制剂与规格】胶囊剂：０．２ｇ。

【注意事项】

１．肝功能不全及胆道梗阻者慎用。

２．炎症明显时应加用抗生素。

第八节 其他

奥曲肽Ｏｃｔｒｅｏｔｉｄｅ

其他名称：善宁（Ｓａｎｄｏｓｔａｔｉｎ）。

【药代动力学】皮下注射后吸收迅速而完全，３０ｍｉｎ内血浆浓度达峰值。Ｖｄ为６Ｌ，总体廓清率是１６０ｍＬ／ｍｉｎ。血浆蛋白质结合率达６５％。皮下给药的ｔ１／２为１００ｍｉｎ；静脉注射后其消除呈双相，ｔ１／２α、ｔ１／２β分别为１０ｍｉｎ和９０ｍｉｎ。大部分经粪便排泄，约３２％在尿中以原形排出。本品与血细胞的结合可忽略不计。肝硬化（不包括脂肪肝）患者本品的消除减少３０％。

【作用与用途】本品是人工合成的天然生长抑素的八肽衍生物，其药理作用与生长抑素相似，但作用持续时间更长。本品具有多种生理活性，如抑制生长激素、促甲状腺素；对胃酸、胰酶、胰高血糖素和胰岛素的分泌有抑制作用；能降低胃的运动和胆囊排空，抑制缩胆囊素－胰酶泌素的分泌，减少胰腺分泌，对胰腺实质细胞膜有直接保护作用；减少内脏血流量，降低门脉压力，减少肠道过度分泌，增加肠道对水和钠的吸收。临床主要用于：①门脉高压引起的食管静脉曲张出血；②应激性溃疡及消化道出血；③重型胰腺炎；④缓解由胃、肠及胰内分泌系统肿瘤所引起的症状；⑤突眼性甲状腺肿和肢端肥大症；⑥胃肠道瘘管。

【用法与用量】

１．静脉滴注门脉高压引起的食管静脉曲张出血：０．１ｍｇ静脉注射，以后持续静脉滴注２５μｇ／ｈ，连续滴注５ｄ。肝硬化患者发生食管－胃静脉曲张出血，持续静脉滴注剂量可达５０μｇ／ｈ，５ｄ以上。

２．皮下注射①应激性溃疡及消化道出血：０．１ｍｇ，３次／ｄ。②重型胰腺炎：０．１ｍｇ，４次／ｄ，疗程３～７ｄ。③胃肠道瘘管和消化道内分泌系统肿瘤的辅助治疗：０．１ｍｇ，３次／ｄ，疗程１０～１４ｄ。④突眼性甲状腺肿和肢端肥大症：０．１ｍｇ，３次／ｄ，肢端肥大症疗程１０～１４ｄ。

【不良反应】

１．有注射部位局部不适和胃肠道反应，如食欲不振、恶心、呕吐、痉挛性腹痛、腹胀、稀便、腹泻及脂肪泻。

２．个别患者长期用药可引起持续高血糖、胆结石形成，罕见肝胆功能障碍。

【制剂与规格】注射液：０．１ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用，孕妇、哺乳期妇女和儿童禁用。肾、胰腺功能异常和胆石症患者慎用。

２．少数患者长期治疗有形成胆石的报道，故在治疗前和治疗后应每６～１２个月进行一次胆囊超声波检查。

３．对胰岛素瘤患者，本品可能加重低血糖程度，并延长其时间，应注意观察。

【药物相互作用】

１．与溴隐亭合用会增加溴隐亭的生物利用度。

２．仅有少量已报道的数据表明，生长抑素类似物会降低细胞色素Ｐ４５０酶参与代谢物质的清除率。这是由于其抑制生长激素分泌造成的，所以不排除奥曲肽也会有此作用。与其他主要通过ＣＹＰ３Ａ４代谢且疗效范围较窄的药物如特非那定合用时应小心。

３．本品会减少肠道对环孢素的吸收，也可推迟对西咪替丁的吸收。

生长抑素Ｓｏｍａｔｏｓｔａｔｉｎ

其他名称：思他宁（Ｓｔｉｌａｍｉｎ）。

【药代动力学】健康人内源性生长抑素在血浆中的浓度很低，一般小于１７５ｎｇ／Ｌ。静脉注射后，表现为很短的ｔ１／２，根据放射性免疫测定结果，其ｔ１／２一般为１．１～３ｍｉｎ。对肝脏病患者，其ｔ１／２为１．２～４．８ｍｉｎ；对慢性肾衰竭患者，其ｔ１／２为２．６～４．９ｍｉｎ。当以７５μｇ／ｈ的速度静脉滴注后，血药浓度在１５ｍｉｎ内达高峰，为１２５０ｎｇ／Ｌ。代谢清除率约为１Ｌ／ｍｉｎ，ｔ１／２约为２．７ｍｉｎ。静脉注射２μｇ的１２５Ｉ甲状腺素生长抑素，４ｈ后尿排泄物的放射活性为４０％，２４ｈ后的放射活性为７０％。生长抑素在肝脏中通过肽链内切酶和氨基肽酶的作用被很快代谢，结果是Ｎ末端和分子环化部分之间发生断裂。

【作用与用途】本品是人工合成的环状十四氨基酸肽，其与天然的生长抑素在化学结构和作用方面完全相同。可抑制生长激素、甲状腺刺激激素、胰岛素和胰高血糖素的分泌，并抑制胃酸的分泌。还影响胃肠道的吸收、动力、内脏血流和营养功能。本品主要存在于下丘脑和胃肠道，可抑制胃泌素和胃酸及胃蛋白酶的分泌，从而治疗消化道出血，而且可以明显减少内脏器官的血流量，而又不引起体循环动脉血压的显著变化，因而在治疗食管静脉曲张出血方面有临床价值。可减少胰腺的内分泌和外分泌，从而可有效预防和治疗胰腺术后并发症。还可以抑制胰高血糖的分泌，可有效治疗糖尿病酮症酸中毒。临床主要用于：①严重急性食管静脉曲张出血。②严重急性胃或十二指肠溃疡出血或并发急性糜烂性胃炎或出血性胃炎。③胰瘘、胆瘘和肠瘘的辅助治疗。④胰腺术后并发症的预防和治疗。⑤糖尿病酮症酸中毒的辅助治疗。

【用法与用量】静脉给药，通过慢速冲击注射（３～５ｍｉｎ）２５０μｇ或以２５０μｇ／ｈ的速度连续滴注［大约相当于３．５μｇ／（ｋｇ·ｈ）］给药。药物冻干粉末必须在临使用前用生理盐水溶液溶解。连续滴注给药时，取本品３ｍｇ配够使用１２ｈ的药液，溶剂既可以是生理盐水，也可以是５％的葡萄糖注射液，输液量调节在２５０μｇ／ｈ，并建议使用输液注射器。①对严重急性上消化道出血包括食管静脉曲张出血的治疗：建议首先进行缓慢静脉注射２５０μｇ作为负荷剂量，而后立即进行２５０μｇ／ｈ的静脉滴注给药，在两次输液给药间隔大于５ｍｉｎ的情况下，应采取重新静脉注射２５０μｇ的措施，以确保给药的连续性。当大量出血被止住以后（一般为１２～２４ｈ），治疗应继续进行４８～７２ｈ，以防止再次出血。对上述病例，通常的治疗时间是１２０ｈ。②对胰瘘、胆瘘、肠瘘的辅助治疗：应采用２５０μｇ／ｈ的速度连续静脉滴注给药，直到瘘管闭合（２～２０ｄ），这种治疗可以作为全胃肠外营养的辅助措施。瘘管闭合后，静脉滴注应继续进行１～３ｄ，而后逐渐停药，以防反跳作用。③对胰腺外科术后并发症的预防和治疗：在手术开始时，作为辅助治疗，以２５０μｇ／ｈ的速度滴注给药，在术后，持续滴注５ｄ。④对糖尿病酮症酸中毒的辅助治疗：对酮症酸中毒的患者，静脉滴注以１００～５００μｇ／ｈ的速度进行，在４ｈ内可以使血糖恢复正常，也可以在３ｈ内缓解酮症酸中毒。

【不良反应】少数病例用药后产生恶心、眩晕、脸红等反应。当滴注的速度高于５０μｇ／ｍｉｎ时，患者会发生恶心和呕吐现象。

【制剂与规格】粉针剂：３ｍｇ。

【注意事项】由于本品抑制胰岛素及胰高血糖素的分泌，在治疗初期会引起短暂的血糖水平下降。需要注意的是，胰岛素依赖型糖尿病患者使用本品后，每隔３～４ｈ应测试一次血糖浓度。同时，给药期间应避免给予胰岛素所要求的葡萄糖，如果必须给予，应同时使用胰岛素。

【药物相互作用】

１．由于本品可延长环己巴比妥引起的睡眠时间，而且加剧戊烯四唑的作用，所以不应与这类药物或产生同样作用的药物同时使用。

２．本品与其他药物的不相容性未经测试，所以在注射或滴注给药时应单独使用。

特利加压素Ｔｅｒｌｉｐｒｅｓｓｉｎ

通用名：特利升压素。

【药代动力学】在体内经氨基肽酶作用，脱去其Ｎ末端的３个甘氨酰残基后，缓慢降解为有活性的赖氨酸加压素。静脉途径给药的药代动力学模型为二室模型，ｔ１／２约为４０ｍｉｎ，清除率约为９ｍＬ／（ｋｇ·ｍｉｎ），Ｖｄ约０．５Ｌ／ｋｇ。静脉给药后约３０ｍｉｎ可在血浆中检测到有生物活性的赖氨酸升压素，给药后６０～１２０ｍｉｎ，有活性的赖氨酸加压素达峰值。

【作用与用途】本品是一种新型的人工合成的长效抗利尿激素制剂，其主要作用是收缩内脏血管平滑肌，减少内脏血流量（如减少肠系膜、脾、子宫等的血流），从而减少门静脉血流、降低门静脉压，同时也可作用于食管和子宫等的平滑肌。另一方面，在对肝肾综合征的防治研究中发现本品还可降低血浆肾素浓度，从而减少血管紧张素Ⅱ产生，减轻肾血管收缩，增加肝肾综合征患者的肾血流量，显著增加了患者的肾小球滤过率，改善了肾功能。临床适用于：①胃肠道出血，如食管静脉曲张出血、胃或十二指肠溃疡出血，以及其他胃肠道出血。②肝肾综合征，如慢性肝炎、重型肝炎、肝硬化等合并肝肾综合征，也用于肝移植患者术前术后肝肾综合征的治疗或预防等。③泌尿生殖系统出血，如功能性或其他原因引起的子宫出血、生产或流产等引起的出血。④术后出血的治疗，特别是腹腔和盆腔区域的出血。⑤妇科手术的局部使用，如在子宫颈的手术。⑥顽固性（对儿茶酚胺抵抗性）休克，如败血症性休克等，对扩容和（或）儿茶酚胺等常规治疗无反应时。

【用法与用量】

１．治疗食管胃底静脉曲张出血首剂２ｍｇ（用生理盐水稀释）静脉缓慢注射（超过１ｍｉｎ），维持剂量为每４ｈ静脉缓慢注射１～２ｍｇ延续２４～４８ｈ，直至出血控制。建议出血停止后仍维持治疗１～２ｄ，以防止再出血；其他胃肠道出血：对疑为上消化道出血的患者进行早期治疗时使用，可每４～６ｈ静脉缓慢注射１ｍｇ，连续用药，直至出血控制。本品也可作为急救药物使用。

２．治疗肝肾综合征①慢性肝炎、重型肝炎、肝硬化等并发症：每８～１２ｈ静脉缓慢注射１ｍｇ（也可将１．０ｍｇ溶于５００ｍＬ葡萄糖注射液中静脉滴注），连续使用直至肾功能改善。②肝移植术前合并肝肾综合征的患者：在等待接受肝移植术期间每８～１２ｈ静脉缓慢滴注１～２ｍｇ（每次滴注时间约４ｈ），连续使用直至肾功能恢复或接受肝移植术。也有术前每日使用１０ｍｇ较大剂量的报道。③肝移植术后没有合并肝肾综合征的患者：可于术后每８ｈ给予１ｍｇ静脉缓慢滴注，连续２～３ｄ，作为肝肾综合征的预防治疗；对肝移植术后合并肝肾综合征的患者，术后根据肾功能受损程度给予１～２ｍｇ静脉缓慢滴注，每日３～４次，连续４～８ｄ，直到肾功能改善。

３．治疗泌尿生殖道出血可每４～６ｈ静脉滴注０．２～１．０ｍｇ；用于治疗少女子宫出血时，建议给药剂量为５～２０μｇ／ｋｇ。

４．用于儿童内脏出血每４～８ｈ静脉给药一次，每次剂量为８～２０μｇ／ｋｇ，连续用药，直至出血控制，治疗方式同成人。用硬化法治疗后的食管静脉曲张，建议采用２０μｇ／ｋｇ一次性静脉注射。

５．妇科术后的局部应用将０．４ｍｇ用生理盐水稀释至１０ｍＬ，在子宫颈管内或子宫颈管旁注射给药，在给药后５～１０ｍｉｎ观察疗效。若有必要，可重复给药。

６．治疗顽固性休克１ｍｇ缓慢静脉注射，１～２次／ｄ；儿童用药，每４ｈ缓慢静脉注射２０μｇ／ｋｇ。用药时间视血流动力学改善情况而定。使用中注意观察血压及心率。

【不良反应】腹部痉挛、心律失常、头痛、一过性发热、动脉压升高。严重者可出现心肌梗死、心力衰竭。

【制剂与规格】冻干粉针剂：１ｍｇ，附稀释剂５ｍＬ。

【注意事项】

１．对本品过敏者、血管疾病特别是冠状动脉疾病、慢性肾炎（血尿素氮正常者除外）患者及孕妇禁用。

２．高血压、动脉粥样硬化、心脏病患者以及会因体液潴留而加重的疾病（如心力衰竭）患者慎用。

【药物相互作用】与醋氯芬酸合用药效相加，作用机制可能是非甾体抗炎药通过抑制前列腺素合成和增强肾小管对水的重吸收来增加抗利尿激素及其类似物的抗利尿作用。

加贝酯Ｇａｂｅｘａｔｅ

【药代动力学】静脉注射２４ｈ，体内放射度几乎完全消失。尿中代谢产物主要为胍基己酸。人体血液中本品的ｔ１／２为（６６．８±３．０）ｓ。分解产物为对羟基苯甲酸乙酯。

【作用与用途】本品是一种非肽类蛋白酶的抑制剂，可抑制胰蛋白酶、激肽释放酶、纤维蛋白溶酶、凝血酶等蛋白酶的活性，从而制止这些酶所造成的病理生理变化。对动物实验性急性胰腺炎，可抑制活化的胰蛋白酶，减轻胰腺损伤，同时血清淀粉酶、脂肪酶活性和尿素氮升高情况也明显改善。临床用于急性轻型（水肿型）胰腺炎的治疗，也可用于急性出血坏死型胰腺炎的辅助治疗。

【用法与用量】本品仅供静脉滴注使用，每次１００ｍｇ，治疗开始３ｄ每日用量３００ｍｇ，症状减轻后改为１００ｍｇ／ｄ。疗程６～１０ｄ。先以５ｍＬ注射用水溶解，待溶解后即移注于５％葡萄糖注射液或林格液５００ｍＬ中，供静脉滴注用。滴注速度不宜过快，应控制在１ｍｇ／（ｋｇ·ｈ）以内，不宜超过２．５ｍｇ／（ｋｇ·ｈ）。

【不良反应】

１．少数病例滴注本品后可能出现注射血管局部疼痛、皮肤发红等刺激症状及轻度浅表静脉炎。

２．偶有皮疹、颜面潮红及过敏症状，极个别病例可能发生胸闷、吸吸困难和血压下降等过敏性休克现象。

【制剂与规格】冻干粉针剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．本品使用过程中，应注意观察，谨防过敏，一旦发现过敏，应及时停药或抢救。

２．勿将药液注入血管外。

３．多次使用应更换注射部位。

４．药液应新鲜配制，随配使用。

二甲硅油Ｄｉｍｅｔｉｃｏｎｅ

【药代动力学】本品进入人体后不被吸收，以原形排出。

【作用与用途】本品为抗泡沫剂。表面张力小，能改变气泡表面张力，使其破裂，从而能使胃肠道内泡沫中贮留的气体得以排出，可提高胃镜检查及放射检查的清晰度，更清晰地显示胃肠道黏膜表面的细微结构。临床用于胃镜检查及放射检查辅助用药。

【用法与用量】

１．胃镜检查在给予麻醉药前，口服或灌注本品０．５％～１．０％的水悬液３０～５０ｍＬ，０．５ｈ完成镜检。在内镜检查中，如仍有黏液，可经孔道物质注入。胃肠气钡双重对比检查：在服用产气粉后，服用含本品０．２％～０．４％的硫酸钡混悬液，服后２～５ｍｉｎ完成摄片。结肠气钡双对比灌肠：在硫酸钡混悬液中按０．２％～０．４％加入本品，进行双重造影法灌肠，当气钡充盈全结肠后进行摄片。

２．抢救肺水肿使用气雾剂，将瓶倒置，距患者口鼻约１０ｃｍ处，在吸气时连续喷入，与供氧同时进行，直至泡沫减少，症状改善。

【不良反应】尚未见有关不良反应报道。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。气雾剂：每瓶总量１８ｇ，内含二甲硅油０．１５ｇ。散剂：含二甲硅油６％。

【注意事项】

１．本品水悬液用时新鲜配制，并应于３ｄ内用完。

２．本品水悬液在温度过低情况下，宜稍加温后再用。

柳氮磺吡啶Ｓｕｌｆａｓａｌａｚｉｎｅ

其他名称：柳氮磺胺吡啶，ＳＡＳＰ，维柳芬。

【药代动力学】口服后，小部分在胃肠道吸收，通过胆汁可重新进入肠道（肠肝循环）。大部分未被吸收的本品被回肠末段和结肠的细菌分解为５－氨基水杨酸与磺胺吡啶，残留部分自粪便排出。５－氨基水杨酸几乎不被吸收，大部分以原形自粪便排出，磺胺吡啶可被吸收并排泄，尿中可测知其乙酰化代谢产物。血清磺胺吡啶及其代谢物的浓度（２０～４０μｇ／ｍＬ）与毒性有关。浓度超过５０μｇ／ｍＬ时具毒性，故应减少剂量，避免毒性反应。磺胺吡啶及其代谢物也可出现于母乳中。

【作用与用途】本品的代谢产物５－氨基水杨酸能抑制前列腺素合成，有抗炎作用。主要用于：①溃疡性结肠炎，治疗轻至中度的溃疡性结肠炎；在重度溃疡性结肠炎中可作为辅助疗法。亦可用于溃疡性结肠炎缓解期的维持治疗。②克罗恩病，用于治疗活动期的克罗恩病，特别是累及结肠的患者。

【用法与用量】

１．溃疡性结肠炎成人３～４ｇ／ｄ，分３～４次吞服。儿童４０～６０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），维持量为２０～３０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），均分３～６次服用。

２．类风湿关节炎由２５０～１５００ｍｇ／ｄ开始，逐渐增加剂量至２ｇ／ｄ，分２次服用。

【不良反应】

１．过敏反应较为常见，可表现为药疹，严重者可发生渗出性多形红斑、剥脱性皮炎和大疱表皮松解萎缩性皮炎等；也有表现为光敏反应、药物热、关节及肌肉疼痛、发热等血清病样反应。

２．中性粒细胞减少或缺乏症、血小板减少症及再生障碍性贫血。患者可表现为咽痛、发热、苍白和出血倾向。

３．溶血性贫血及血红蛋白尿。缺乏葡萄糖－６－磷酸脱氢酶的患者使用后易发生，在新生儿和小儿中较成人为多见。

４．高胆红素血症和新生儿胆红素脑病。由于可与胆红素竞争蛋白结合部位，致游离胆红素增高。新生儿肝功能不完善，故较易发生高胆红素血症和新生儿黄疸。偶可发生胆红素脑病。

５．肝脏损害，可发生黄疸、肝功能减退，严重者可发生急性重型肝炎。

６．肾脏损害，可发生结晶尿、血尿和管型尿。偶有患者发生间质性肾炎或肾管坏死的严重不良反应。

７．恶心、呕吐、胃纳减退、腹泻、头痛、乏力等。一般症状轻微，不影响继续用药。偶有患者发生艰难梭菌肠炎，此时需停药。

８．甲状腺肿大及功能减退偶有发生。

９．中枢神经系统毒性反应偶可发生，表现为精神错乱、定向力障碍、幻觉、欣快感或抑郁感。一旦出现，须立即停药。

１０．罕见胰腺炎、男性精子减少或不育症。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．长期服药可发生恶心、呕吐、药疹、药物热、白细胞减少等不良反应。服药期间应检查血常规，肝肾疾病患者慎用。

２．抑制肠道菌群的药物可抑制本品在肠道中分解，因而影响５－氨基水杨酸的游离，有使本品降效的可能，尤以各种广谱抗菌药物为甚。

【药物相互作用】

１．与尿碱化药合用可增强磺胺药在碱性尿中的溶解度，使排泄增多。

２．对氨基苯甲酸可代替磺胺被细菌摄取，对磺胺药的抑菌作用发生拮抗，因而两者不宜合用。

３．下列药物与磺胺药合用时，后者可取代这些药物的蛋白结合部位或抑制其代谢，以致药物作用时间延长或毒性发生，因此当这些药物与磺胺药合用或在应用磺胺药之后使用时需调整其剂量。此类药物包括口服抗凝药、口服降血糖药、甲氨蝶呤、苯妥英钠和硫喷妥钠。

４．骨髓抑制药与磺胺药合用时可能增强此类药物对造血系统的不良反应。如有指征需两类药物合用时，应严密观察可能发生的毒性反应。

５．避孕药（雌激素类）长时间与磺胺药合用可导致避孕的可靠性减少，并增加经期外出血的机会。

６．溶栓药物与磺胺药合用时可能增大其潜在的毒性作用。

７．肝毒性药物与磺胺药合用可能引起肝毒性发生率的增高。对此类患者尤其是用药时间较长及以往有肝病史者应监测肝功能。

８．光敏药物与磺胺药合用可能发生光敏的相加作用。

９．接受磺胺药治疗者对维生素Ｋ的需要量增加。

１０．乌洛托品在酸性尿中可分解产生甲醛，后者可与磺胺形成不溶性沉淀物，使发生结晶尿的危险性增加，因此两药不宜合用。

１１．磺胺药可取代保泰松的血浆蛋白结合部位，当两者合用时可增强保泰松的作用。

１２．磺吡酮与磺胺类药物同用时可减少后者自肾小管的分泌，其血药浓度升高且持久，从而产生毒性，因此在应用磺吡酮期间或在应用其治疗后可能需要调整磺胺药的剂量。当磺吡酮疗程较长时，对磺胺药的血药浓度宜进行监测，有助于剂量的调整，保证安全用药。

１３．与洋地黄类或叶酸合用时，后者吸收减少，血药浓度降低，因此须随时观察洋地黄类的作用和疗效。

１４．与丙磺舒合用会降低肾小管磺胺排泌量，致磺胺的血药浓度上升，作用时间延长，容易中毒。

１５．与新霉素合用，因新霉素抑制肠道菌群，会影响本品在肠道内分解，使作用降低。

奥沙拉秦Ｏｌｓａｌａｚｉｎｅ

其他名称：奥沙拉嗪，奥柳氮，畅美。

【药代动力学】本品原形很少被吸收，其分解产物５－氨基水杨酸在结肠部位的浓度大于血清中药物浓度１０００倍。溃疡性结肠炎患者口服治疗量（每日１～４ｇ）后，奥沙拉秦和５－氨基水杨酸（５－ＡＳＡ）在管腔内的浓度分别为０．０４～０．１４ｇ／Ｌ和０．８～３．５ｇ／Ｌ。人口服１５ｍｇ／ｋｇ后，ｔｍａｘ为１～２ｈ，Ｃｍａｘ为２～４ｍｇ／Ｌ，２４ｈ后仍有少量药物存留在血液中。口服剂量的９９％到达结肠，全身吸收很少。Ｖｄ低，仅（６．２±１．５）Ｌ，蛋白结合率高。

【作用与用途】本品由两分子的５－ＡＳＡ偶合而成，疗效与柳氮磺吡啶（ＳＡＳＰ）相似。用于治疗急慢性溃疡性结肠炎与克罗恩病及其缓解期的长期维持治疗。

【用法与用量】口服：炎症性肠炎（溃疡性肠炎、克罗恩病）及其缓解期的长期维持治疗，开始剂量为１ｇ／ｄ，分次口服，以后逐渐增至３ｇ／ｄ，分３～４次服用；儿童剂量为２０～４０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ）。用于长期维持治疗时，成人剂量为０．５ｇ／ｄ，分２次服用；儿童剂量为１５～３０ｍｇ／（ｍｇ·ｄ）。本品应在进餐时服。

【不良反应】

１．最常见不良反应是腹泻，通常短暂，发生于治疗开始或增加剂量时；减少本品用量或与食物共服，腹泻会得到控制。

２．软便、腹部痉挛、头痛、失眠、恶心、消化不良、关节痛、皮疹、头晕等。

【制剂与规格】胶囊剂：２５０ｍｇ。

（史成章周琳李伟芳安敬军）


第八章 血液及造血系统药物

第一节 抗贫血药

硫酸亚铁ＦｅｒｒｏｕｓＳｕｌｆａｔｅ

其他名称：硫酸低铁。

【药代动力学】铁在十二指肠及空肠上段被吸收，大部分在骨髓中参与血红蛋白的合成，以及在各种细胞中参与氧化酶和还原酶的合成。剩余的铁以铁蛋白及含铁血红素的形式贮存在骨髓、肝、脾的单核巨噬细胞中，部分存于肠黏膜细胞内，以后随肠上皮的更新脱落而排出体外。人体每日排泄铁０．５～１ｍｇ。主要由肠道及皮肤上皮排泄，也经汗腺排出少量铁。

【作用与用途】铁是红细胞合成血红素必不可少的元素，进入骨髓的铁进入幼红细胞聚集到线粒体中，与原卟啉结合形成血红素，再与珠蛋白结合形成血红蛋白。缺铁时血红素合成减少，出现小细胞低色素性贫血。本品含铁２０％，主要用于慢性失血、营养不良、妊娠、儿童发育期等引起的缺铁性贫血。

【用法与用量】口服：成人０．３ｇ／次，儿童０．１～０．３ｇ／次，均３次／ｄ，饭后服。

【不良反应】

１．对胃肠黏膜有刺激性。

２．部分患者口服后可出现胃部不适、恶心、呕吐、腹泻或便秘、黑便。

３．本品口服液或糖浆剂可使牙齿变黑。

【制剂与规格】片剂：０．３ｇ。

【注意事项】１．抗酸药和浓茶可使铁沉淀，忌同时服用。２．含铁血黄素沉着症、不伴缺铁的其他贫血患者、肝肾功能严重损害者及对铁过敏者禁用。

３．下列情况慎用：酒精中毒、肝炎、急性感染、肠道炎症、胰腺炎及消化道溃疡。

４．治疗期间需做以下检查：血红蛋白、网织红细胞计数、血清铁蛋白及血清铁。

【药物相互作用】

１．与稀盐酸、维生素Ｃ同时口服有助于吸收。

２．与西咪替丁、去铁胺、二巯丙醇、胰酶、胰脂酶等合用，可影响铁的吸收。

３．本品可减少多巴类、四环素类、氟喹诺酮类、青霉胺及锌制剂的吸收。

４．与含碳酸氢钠、磷酸盐类和鞣质（如浓茶）的饮料同用，易产生沉淀而影响铁的吸收。

琥珀酸亚铁ＦｅｒｒｏｕｓＳｕｃｃｉｎａｔｅ

其他名称：速力菲。

【药代动力学】口服的主要吸收部位为十二指肠及空肠，吸收平稳，较其他铁剂有更高的吸收率，生物利用度高，其他同硫酸亚铁。

【作用与用途】本品是一种结合铁蛋白的有机铁络合物，含铁量达３５％，在水溶液中可高度溶解，为机体构成血红蛋白、肌红蛋白及多种组织酶的重要元素，缺乏则引起贫血。适用于慢性失血、营养不良及儿童发育期、妊娠所致缺铁性贫血的预防和治疗。

【用法与用量】口服：预防量为１００ｍｇ／ｄ，治疗量为３００～６００ｍｇ／ｄ，分２～３次服用。

【不良反应】偶有胃肠不适，不良反应较硫酸亚铁轻。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】同硫酸亚铁。【药物相互作用】参见硫酸亚铁。

维铁ＦｅｒｒｏｕｓＳｕｌｆａｔｅａｎｄＶｉｔａｍｉｎ

其他名称：福乃得（Ｆｅｒｒｏｉｄｓ）。

【药代动力学】口服后在十二指肠及空肠上段吸收，二价铁为主要吸收形式，但在碱性环境下易形成高价铁盐沉淀而阻碍吸收。其他参见硫酸亚铁。

【作用与用途】本品为硫酸亚铁复方制剂、铁控释片，适用于吸收能力差或需要补充复合维生素的患者，用于治疗各种慢性失血性贫血，如钩虫病、月经过多、溃疡病出血、功能性子宫出血，以及铁需要量增多的情况。特别适合于生长和发育期儿童、孕妇、哺乳期妇女及运动量大的运动员使用。

【用法与用量】口服：每日１片，饭后服。连服４～６周。

【不良反应】偶有恶心、轻微胃肠不适，宜饭后服用。

【制剂与规格】缓释片剂：每片含硫酸亚铁５２５ｍｇ、维生素Ｃ５００ｍｇ、维生素Ｂ１６ｍｇ、维生素Ｂ６５ｍｇ、维生素Ｂ１２２５０μｇ、烟酰胺３０ｍｇ、泛酸钙１０ｍｇ。

【注意事项】应整片吞服，不得咬碎。服药期间忌饮浓茶及食用含鞣酸的食物。

【药物相互作用】参见硫酸亚铁。

富马酸亚铁ＦｅｒｒｏｕｓＦｕｍａｒａｔｅ

其他名称：富马铁。

【药代动力学】同硫酸亚铁。

【作用与用途】作用同硫酸亚铁，但含铁量高，为３３％，起效快，消化道反应少。用于妊娠、儿童发育期、月经量过多、肠道吸收障碍等所致的缺铁性贫血。

【用法与用量】口服：成人预防量为０．２ｇ／ｄ；治疗量为０．２～０．４ｇ／次，３次／ｄ。儿童预防量为０．５～０．１ｇ／ｄ；治疗量为０．１ｇ／次，２～３次／ｄ。

【不良反应】偶有胃肠不适及黑便。副作用较硫酸亚铁轻。

【制剂与规格】片剂：０．０２ｇ、０．０５ｇ。

【注意事项】同硫酸亚铁。

【药物相互作用】参见硫酸亚铁。

葡萄糖酸亚铁ＦｅｒｒｏｕｓＧｌｕｃｏｎａｔｅ

其他名称：葡萄糖亚铁。

【药代动力学】口服易吸收，起效快，铁利用率高。其他参见硫酸亚铁。

【作用与用途】作用同硫酸亚铁，含铁１１．６％，胃肠道反应少，起效快。适用于缺铁性贫血。

【用法与用量】口服：预防量为０．３ｇ／次，１次／ｄ；治疗量为０．３～０．６ｇ／次，３次／ｄ。儿童预防量为０．１ｇ／次，２次／ｄ；治疗量为１０ｍｇ／ｋｇ，３次／ｄ。

【不良反应】同硫酸亚铁。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ、０．３ｇ。胶囊剂：０．２５ｇ。糖浆剂：０．３ｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】同硫酸亚铁。

【药物相互作用】参见硫酸亚铁。

右旋糖酐铁ＩｒｏｎＤｅｘｔｒａｎ

其他名称：右糖酐铁，葡聚糖铁。

【药代动力学】静脉滴注后，被网状内皮系统细胞摄取，铁缓慢释放并结合于蛋白。６～８周后造血功能增强。肌内注射后，本品被吸收入毛细血管和淋巴系统。循环铁被网状内皮系统细胞吞噬，分解成铁和右旋糖酐，铁立即与蛋白结合形成血铁黄素或铁蛋白，少部分形成转铁蛋白。肌内注射后，大部分７２ｈ内被吸收，剩余的铁在３～４周被吸收。循环铁的ｔ１／２为５ｈ，总铁（结合的和循环的）ｔ１／２为２０ｈ。铁不易从机体中被清除，过量有蓄积毒性。该复合物分子较大，不易通过肾清除。人体每日排铁量０．５～１ｍｇ，少量的铁经尿液和粪便清除。

【作用与用途】本品为可溶性右旋糖酐和铁的络合物，是氢氧化铁同右旋糖酐的胶状复合物，含铁量为２７％～３０％，为常用的铁注射剂。用于口服治疗无效的重症缺铁性贫血。适用于伴慢性腹泻吸收不良者、妊娠晚期或术前需迅速纠正缺铁者。

【用法与用量】

１．口服５０ｍｇ／次，３次／ｄ。

２．深部肌内注射５０ｍｇ，１次／ｄ。

３．静脉滴注１００～２００ｍｇ（铁）用生理盐水或５％葡萄糖注射液稀释至１００ｍＬ。首次给药应先缓慢滴注２５ｍｇ至少１５ｍｉｎ，如无不良反应，可将剩余量在３０ｍｉｎ内滴完。

４．静脉注射１００～２００ｍｇ（铁）用生理盐水或５％葡萄糖注射液１０～２０ｍＬ稀释后缓慢静脉注射。首次给药应先在１～２ｍｉｎ缓慢注入２５ｍｇ，如无不良反应，可按以下浓度、以０．２ｍＬ／ｍｉｎ的速度将剩余药液注入。需补铁总量（ｍｇ）＝［１５０－患者Ｈｂ值（ｇ／Ｌ）］×体重（ｋｇ）×０．３３

【不良反应】静脉滴注可有过敏反应，出现面红、头痛、寒战、发热、恶心、呕吐，甚至过敏性休克，反应常发生在注射后１０ｍｉｎ至２４ｈ内；肌内注射常引起局部疼痛。

【制剂与规格】注射液：５０ｍｇ（２ｍＬ）、１００ｍｇ（４ｍＬ）。片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】

１．早孕及严重肝肾功能损伤者禁用。

２．注射剂宜深部肌内注射。

３．有严重胃肠道反应或有消化性溃疡、溃疡性结肠炎时，口服铁剂可使症状加重。

【药物相互作用】参见硫酸亚铁。

山梨醇铁ＩｒｏｎＳｏｒｂｉｔｅｘ

【药代动力学】同右旋糖酐铁。

【作用与用途】作用同右旋糖酐铁。适用于不能耐受口服铁剂的缺铁性贫血患者或需要迅速纠正缺铁者。

【用法与用量】深部肌内注射：每次１．５～２ｍＬ（相当于铁７５～１００ｍｇ）。

【不良反应】肌内注射可有局部疼痛，偶有过敏性休克和完全性房室传导阻滞。

【制剂与规格】注射液：５０ｍｇ（１ｍＬ）。

【药物相互作用】参见硫酸亚铁。

【注意事项】

１．本品须冷藏，久置可有沉淀。

２．肝、肾、胰等器官损害者禁用。

叶酸ＦｏｌｉｃＡｃｉｄ

其他名称：维生素Ｍ，维生素Ｂｃ，蝶酰谷氨酸，斯利安。

【药代动力学】口服在肠道吸收后，经门静脉进入肝脏，在血液中的治疗浓度为４～２０μｇ／ｍＬ。口服后血药浓度达峰时间为６０～９０ｍｉｎ，生物利用度为７６％～９３％。主要在空肠近端吸收，吸收后叶酸盐及其衍生物与血浆蛋白结合，迅速分布到全身（其中５０％分布到肝脏），ｔ１／２为０．７ｈ。主要在肝脏，少量通过肠黏膜吸收代谢，代谢产物为具有活性的５－甲基四氢叶酸。３０％经肾脏排泄，少量经胆汁排泄，且能分泌到乳汁中。

【作用与用途】本品为细胞生长和分裂所必需的物质，在体内被叶酸还原酶及二氢叶酸还原酶还原为四氢叶酸，后者与多种一碳单位结合成四氢叶酸类辅酶，参与体内核酸和氨基酸的合成，并与维生素Ｂ１２共同促进红细胞的生长和成熟。用于各种巨幼细胞贫血，尤其适用于营养不良或婴儿期、妊娠期叶酸需要量增加所致的巨幼细胞贫血。

【用法与用量】口服：成人５～１０ｍｇ／次，儿童５ｍｇ／次，３次／ｄ。

【不良反应】偶有过敏。长期服药可出现畏食、恶心、腹胀等不适。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。注射液：１５ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．营养性巨幼细胞贫血常合并缺铁，应同时补铁。

２．维生素Ｂ１２缺失所致的贫血，应以维生素Ｂ１２为主，叶酸为辅。

３．静脉注射较易致不良反应，故不宜采用。

【药物相互作用】

１．与维生素Ｂ１、维生素Ｂ６、维生素Ｃ合用，可抑制本品的吸收。

２．大剂量叶酸能拮抗苯巴比妥、苯妥英钠和扑米酮的抗癫痫作用。

３．与甲氨蝶呤、乙胺嘧啶合用，可相互降低疗效。

４．胰酶可能干扰叶酸的吸收，服胰酶患者应补充叶酸。

５．与柳氮磺吡啶合用，会减少本品的吸收。

亚叶酸钙ＣａｌｃｉｕｍＦｏｌｉｎａｔｅ

其他名称：甲酰四氢叶酸钙，甲叶钙，ＣＦ。【药代动力学】口服易吸收。血清还原叶酸达峰时间：口服（１．７２±０．

８）ｈ，肌内注射（０．７１±０．０９）ｈ，药物作用时间均为３～６ｈ。经肝脏和肠黏膜代谢为５－甲基四氢叶酸，且口服代谢较肌内注射快而充分。８０％～９０％的代谢产物经肾排泄，５％～８％随粪排出。

【作用与用途】本品为叶酸拮抗剂（甲氨蝶呤、乙胺嘧啶、甲氧苄啶等）的解毒剂。常用于预防甲氨蝶呤过量或大剂量治疗引起的严重毒性作用，也可用于口炎性腹泻、营养不良、妊娠、婴儿期肝病及吸收障碍综合征引起的巨幼细胞贫血。大剂量亚叶酸钙与５－ＦＵ等联合用药治疗胃肠道恶性肿瘤。

【用法与用量】

１．肌内注射巨幼细胞贫血，１５ｍｇ／ｄ。抗叶酸代谢重度中毒（甲氨蝶呤的解救治疗），停用甲氨蝶呤２４ｈ后，用亚叶酸钙５～１５ｍｇ／次，每６ｈ一次，连用２ｄ。

２．静脉滴注抗叶酸代谢重度中毒，７５ｍｇ于１２ｈ内滴完，随后改肌内注射。

【不良反应】少见，偶有皮疹、荨麻疹或哮喘等过敏反应。

【制剂与规格】注射剂：５ｍｇ、２５ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．患者缺乏维生素Ｂ１２时，不可用本品治疗恶性贫血或其他巨幼细胞贫血，否则可导致神经受损或加重已有的神经受损。

２．治疗意外使用大剂量叶酸拮抗剂时，应尽快应用本品，若延迟４ｈ后再用药则无效。

【药物相互作用】

１．与氟尿嘧啶合用，可加强后者的治疗作用。

２．与乙胺嘧啶或甲氧苄啶合用，可预防后者引起继发性巨幼细胞贫血。

３．本品较大剂量与巴比妥、扑米酮或苯妥英钠合用，可影响后者的抗癫痫作用。

维生素Ｂ１２ＶｉｔａｍｉｎＢ１２

其他名称：氰钴胺（Ｃｙａｎｏｃｏｂａｌａｍｉｎ）。

【药代动力学】口服后８～１２ｈ血药浓度达高峰。肌内注射１ｍｇ，血药浓度维持１ｎｇ／ｍＬ以上的时间平均可达２个月。人体内维生素Ｂ１２贮存总量为３～５ｍｇ（主要贮存在肝脏）。口服后２４ｈ在肝脏中的浓度达高峰，５～６ｄ后口服量的６０％～７０％集中在肝脏。除机体需求量外，本品以原形经肾随尿排泄。肌内注射１ｍｇ，７２ｈ后总量的７５％以原形经尿排泄。尿中排出量随注射量增加而增加。

【作用与用途】参与体内甲基转换及叶酸代谢，促使５－甲基四氢叶酸转变为四氢叶酸。本品缺乏时导致叶酸缺乏，ＤＮＡ合成障碍，形成巨幼细胞贫血。本品还促使甲基丙二酸转变为琥珀酸，参与三羧酸循环，与神经髓鞘脂类合成及有鞘神经纤维功能完整有关。用于治疗恶性贫血及各种巨幼细胞贫血、抗叶酸药所致贫血及脂肪泻、神经炎、神经萎缩、肝脏疾病等。

【用法与用量】肌内注射：２５０～５００μｇ／次，隔日１次，疗程为２～３周。维持量为１００μｇ，每月１次。伴神经系统表现者，剂量可增加至５００μｇ／ｄ。

【不良反应】偶见过敏反应，甚至过敏性休克。

【制剂与规格】注射液：０．０５ｍｇ（１ｍＬ）、０．１ｍｇ（１ｍＬ）、０．２５ｍｇ（１ｍＬ）、１ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．不宜与氯丙嗪、维生素Ｃ、维生素Ｂ、维生素Ｋ、氯霉素、氨基水杨酸等伍用，以免影响疗效。

２．心脏病、恶性肿瘤患者慎用。

３．恶性贫血者口服无效。

４．不可静脉给药。

【药物相互作用】

１．本品与叶酸有协同作用，可合用治疗巨幼细胞贫血。

２．氯霉素可降低本品作用。

３．氨基糖苷类抗生素、对氨基水杨酸类、抗惊厥药（苯巴比妥、苯妥英钠、扑米酮）及秋水仙碱可减少本品的肠道吸收。

４．考来烯胺可结合维生素Ｂ１２，减少其吸收。

５．维生素Ｃ可破坏维生素Ｂ１２，故维生素Ｂ１２缺乏者不宜大量补充维生素Ｃ。

腺苷钴胺Ｃｏｂａｍａｍｉｄｅ

其他名称：辅酶维Ｂ１２，辅酶维生素Ｂ１２。

【药代动力学】本品可直接吸收，在体内的利用率高于维生素Ｂ１２，且活性强，与组织亲和力强，体内存留较久。

【作用与用途】本品为氰钴型维生素Ｂ１２的同类物，是体内维生素Ｂ１２的两种活性辅酶形式之一，为细胞生长繁殖和维持神经系髓鞘完整的必需物质。主要用于巨幼细胞贫血、营养不良性贫血、妊娠期贫血、多发性神经炎、神经根炎、坐骨神经痛、三叉神经痛等，并可用于因放射及药物所致的白细胞减少症。

【用法与用量】１．口服０．５～１．５ｍｇ／次，１～３次／ｄ。

２．肌内注射０．５～１ｍｇ／ｄ。

【不良反应】口服偶有过敏；肌内注射偶有皮疹、腹泻、过敏性哮喘。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｍｇ。注射液：０．５ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．宜避光、密闭保存。

２．与葡萄糖注射注射液有配伍禁忌。

３．不宜与氯丙嗪、维生素Ｃ、维生素Ｋ混合于一容器。

【药物相互作用】

１．氯霉素、考来烯胺可降低本品吸收。

２．不能与对氨基水杨酸钠合用。

丙酸睾酮Ｔｅｓｔｏｓｔｅｒｏｎｅｐｒｏｐｉｏｎａｔｅ

其他名称：丙酸睾丸酮，丙酸睾丸素。

【药代动力学】肌内注射吸收缓慢，起效时间为２～４ｄ。在血中９８％与血浆蛋白结合，仅２％呈游离状态。ｔ１／２为１０～２０ｍｉｎ。大部分在肝内代谢转化成活性较弱的雄酮及无活性５β－雄酮，代谢产物９０％与葡萄糖醛酸及硫酸结合后随尿排出，６％由胆汁排出；其中少部分被重吸收，形成肝肠循环。

【作用与用途】本品具促男性性器官和第二性征发育及蛋白同化作用，并有刺激造血和使血浆内源性促红细胞生成素增高及直接刺激骨髓造血干细胞的作用，使红细胞和血红蛋白增加，长期用药，对粒细胞系统及巨核细胞系统可有影响。用于雄激素缺乏、子宫肌瘤、月经量过多、老年骨质疏松、再生障碍性贫血、阵发性睡眠性血红蛋白尿及骨髓纤维化等。

【用法与用量】肌内注射：２５～５０ｍｇ／次，２～３次／周；治疗再生障碍性贫血，５０～１００ｍｇ／次，每日或隔日深部肌内注射１次，连用６个月以上。

【不良反应】

１．对肝功能有损伤，可有黄疸及酶学改变。

２．女性男性化，如多毛、喉结变大、声音变粗、多发痤疮等。

３．还有水肿、月经紊乱、消化道反应、注射部位硬结等。

【制剂与规格】注射液：２５ｍｇ（１ｍＬ）、５０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．定期检查肝功能，出现肝功能损伤应停药。

２．前列腺癌、乳腺癌患者及孕妇禁用，肝肾功能不全者慎用。

【药物相互作用】

１．与肾上腺皮质激素合用可加重水肿。

２．与抗凝药合用可加强抗凝作用。

３．巴比妥类药可使本品代谢加快，疗效降低。

十一酸睾酮ＴｅｓｔｏｓｔｅｒｏｎｅＵｎｄｅｃａｎｏａｔｅ

其他名称：安特尔。

【药代动力学】口服后以乳糜微粒形式在小肠淋巴管被吸收，经胸导管进入体循环，酯键裂解后释出睾酮，这一吸收形式避免了肝脏的首过形式和肝毒性。口服后ｔｍａｘ平均为４ｈ，连续服用２～３周后达稳态；单剂肌内注射后血清睾酮达峰时间约在第７日，２１ｄ后恢复到给药前水平。

【作用与用途】本品为天然睾酮的脂肪酸酯，具刺激红细胞生成和促男性性腺功能的作用。本品对正常造血细胞有兴奋作用，可促进红细胞生成素的产生并增强其作用，对红系祖细胞也有直接刺激作用。药物通过淋巴系统进入血液，不影响肝功能。用于治疗雄激素缺乏、男性性功能减低、再生障碍性贫血及骨髓增生异常综合征等。

【用法与用量】

１．口服①再生障碍性贫血，４０ｍｇ／次，２～３次／ｄ，连用３～６个月。②男性性功能减低，起始１２０ｍｇ／次，分早、晚２次服。

２．肌内注射①再生障碍性贫血，首次１０００ｍｇ，以后５００ｍｇ／次，每月２次。②男子性功能减低，每次２５０ｍｇ，每月１次，连用４个月。

【不良反应】可有水钠潴留、女子男性化、阴茎异常勃起、性早熟、骨骺早闭等。

【制剂与规格】软胶丸剂：４０ｍｇ。注射液：５０ｍｇ（１ｍＬ）、２５０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．孕妇、哺乳期妇女、前列腺癌与乳腺癌患者禁用。

用。

２．有水钠潴留倾向的心脏病、肾病、高血压、癫痫、三叉神经痛患者慎【药物相互作用】本品可增强环孢素、降血糖药、甲状腺素和抗凝药如（如华法林）的活性，也增强其毒性。

司坦唑醇Ｓｔａｎｏｚｏｌｏｌ

其他名称：吡唑甲氢龙，康力龙。

【药代动力学】在肝脏通过水解代谢，并存在广泛的肝脏首过代谢。排泄途径与睾酮相似。

【作用与用途】本品为人工合成的蛋白同化激素和雄激素，为睾丸素的衍生物，蛋白同化作用较强，具促进蛋白质合成、抑制蛋白质分解、降低血脂、促钙磷沉积、刺激骨髓造血等作用。用于治疗慢性再生障碍性贫血、白细胞减少症、血小板减少症、骨质疏松、慢性消耗性疾病。

【用法与用量】口服：２～４ｍｇ／次，３次／ｄ（女性酌减），如效果明显，可每隔１～３个月减量，直至每日２ｍｇ维持量。儿童每日１～２ｍｇ，仅在发作时用。

【不良反应】肝功能损伤，如黄疸、氨基转移酶增高。另外，还有下肢水肿、痤疮、男性化、女性月经紊乱等。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ。

【注意事项】

１．定期检查肝功能，出现黄疸、肝功能损伤时，应停药，给予保肝治疗。

２．前列腺癌患者及孕妇禁用。

３．心、肝、肾疾病患者，卟啉病患者，老年男性患者和儿童患者慎用。

【药物相互作用】

１．与抗凝药（双香豆素、华法林、茴茚二酮等）合用可增加出血的危险性。

２．本品可减少环孢素的代谢，从而增加环孢素毒性（如肾功能障碍、胆汁淤积）。

３．本品可能降低格列本脲的血药浓度。

甲钴胺Ｍｅｃｏｂａｌａｍｉｎ

其他名称：弥可保（Ｍｅｔｈｙｃｏｂａｌ）。

【药代动力学】单次口服本品１２０μｇ、１５００μｇ，其ｔｍａｘ均为服药后３ｈ，Ｃｍａｘ分为７４３ｐｇ／ｍＬ及９７２ｐｇ／ｍＬ。给药７２ｈ后血液、肾、肾上腺、胰、肝、胃的组织内依次检出高浓度的本品，而肌肉、睾丸脑神经等处则为低浓度。给药８ｈ后尿中排出量为２４ｈ总排出量的４０％～８０％。一次肌内注射０．５ｍｇ，ｔｍａｘ：肌内注射为（０．９±０．１）ｈ，静脉注射为给药后０～３ｍｉｎ。连续给药：静脉注射０．５ｍｇ／ｄ，连用１０ｄ，每次给药前，血清中总维生素Ｂ１２浓度随着给药天数的增加而不断上升，给药２ｄ后血药浓度约为初次给药后２４ｈ值（３．９±１．２）ｎｇ／ｍＬ相的１．４倍［（５．３±１．８）ｎｇ／ｍＬ］，给药３ｄ后则约为初次给药后２４ｈ值的１．７倍［（６．８±１．５）ｎｇ／ｍＬ］，该浓度一直持续到最后给药。本品生物利用度为９９．２％。

【作用与用途】本品为存在于血液、脊髓液中的辅酶维生素Ｂ１２。甲钴胺与其他维生素Ｂ１２相比，对神经组织具有良好的传递性。通过甲基转换反应可促进核酸、蛋白、脂质代谢，修复被损害的神经组织。用于治疗周围神经障碍、缺乏维生素Ｂ１２所致的巨幼细胞贫血。

【用法与用量】

１．口服０．５ｍｇ／次，３次／ｄ。

２．肌内或静脉注射①周围神经障碍，０．５ｍｇ／次，３次／周。②巨幼细胞贫血０．５ｍｇ／次，３次／周。２个月后可每隔１～３个月注射０．５ｍｇ维持治疗。

【不良反应】

１．食欲不振、恶心、腹泻，偶见皮疹。

２．注射给药针剂可有头痛、出汗、发热，偶有注射部位硬结。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ。注射液：０．５ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．从事汞及其化合物研究方面的工作人员，不宜长期大量服用本品。

２．如果使用１个月后仍不见效，则不必继续使用。

【药物相互作用】参见维生素Ｂ１２。

阿法依泊汀ＥｐｏｅｔｉｎＡｌｆａ

其他名称：重组人红细胞生成素（ＥＰＯ），怡泼津，利血宝，济脉欣。

【药代动力学】慢性肾功能不全患者静脉或皮下注射本品，ｔｍａｘ分别为１５ｍｉｎ及５～２４ｈ，Ｃｍａｘ可维持１２～１６ｈ，反复注射其Ｃｍａｘ不变。起效时间分别为：网织红细胞升高为７～１０ｄ，而红细胞计数、血细胞比容及血红蛋白升高通常需２～６周，另外，疗效与剂量及铁贮存有关，若每次给予１００～１５０ｕ／ｋｇ，３次／周，２个月内作用可达高峰，停药后约２周血细胞比容开始下降。ｔ１／２平均为４～１３ｈ，且随用药时间的延长而缩短。

【作用与用途】本品为纯化的内源性糖蛋白激素，由肾脏产生，能刺激干细胞前体，促进红细胞生成，其作用与剂量成正比。在治疗期间可调动组织贮存铁，并可刺激血小板和单核细胞增加。适用于肾衰竭所致的贫血、骨髓增生异常综合征、再生障碍性贫血、恶性肿瘤化疗、风湿病贫血及艾滋病所引起的贫血。

【用法与用量】皮下注射或静脉注射：初始剂量为５０ｕ／ｋｇ，３次／周。如４周内网织红细胞、血细胞比容或（和）血红蛋白无明显增加可增量。一般以血细胞比容达０．３～０．３６、血红蛋白达１００～１２０ｇ／Ｌ为指标，维持量为每周１００～３００ｕ／ｋｇ，分２～３次注射。

【不良反应】偶有高血压、骨痛、畏冷、流感样症状及癫痫发作、皮肤瘙痒和旁路栓塞。

【制剂与规格】粉针剂：２０００ｕ、４０００ｕ。

【注意事项】

１．严重高血压、某些白血病其恶性细胞具有促红细胞生成素（ＥＰＯ）受体的患者及癫痫患者禁用。

２．用药期间应监测血压及血清铁水平。

【药物相互作用】

１．如叶酸或维生素Ｂ１２缺乏，可延迟或减低ＥＰＯ的疗效，故用药时应补充叶酸和维生素Ｂ１２。

２．应用ＥＰＯ时由于红细胞造血动用贮存铁，铁的需求增加，出现铁相对不足，进而影响ＥＰＯ的作用，故除反复输血致铁过量者外，本品使用过程中应同时补铁。

去铁胺Ｄｅｆｅｒｏｘａｍｉｎｅ

其他名称：去铁灵，去铁敏，得斯芬（Ｄｅｓｆｅｒａｌ）。

【药代动力学】口服后在胃肠道中吸收甚少，可通过皮下、肌内或静脉注射吸收，并迅速分布到各组织。在血浆组织中很快被酶代谢。但其代谢机制尚未阐明。能促进铁和铝从小便和粪中排泄，并因此减少铁和铝在器官的病理性沉积。

【作用与用途】本品为铁螯合剂，与铁离子螯合成无毒的化合物，可除去体内各种含铁蛋白质（如铁蛋白、含铁血黄素）中的铁离子，但不去除血红蛋白或含铁酶类的铁。用于急性铁中毒、输血所致的含铁血黄素沉着病、血色病、地中海贫血、铁粒幼细胞贫血，铁负荷过度伴皮肤型卟啉病、铁利用不良性贫血。

【用法与用量】

１．静脉滴注１．５～４ｇ／ｄ，加入生理盐水或５％葡萄糖注射液中，于１２ｈ内缓慢静脉滴注。

２．肌内注射０．５～１ｇ／ｄ，分１～２次注射。

３．口服５～１０ｇ，１次／ｄ。

【不良反应】偶有过敏反应、视听障碍、晶状体混浊、胃肠功能紊乱、肝肾功能损害和血小板减少、低血压、心律失常等。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ。片剂：０．１ｇ、０．５ｇ。

【注意事项】

１．严重肾功能损伤者及孕妇禁用。

２．用药期间应定期检查视力。

３．服药期间尿、粪呈棕红色。用药后可出现腹泻、心动过速、腿肌震颤等症状。

【药物相互作用】

１．维生素Ｃ每日用量＞５００ｍｇ时可增加本品与铁离子的结合及铁胺的排泄，同时也增加组织的铁毒性，尤其可影响心脏的代偿功能，故合用时应先用本品治疗１～２周后才给予维生素Ｃ，并注意检查心脏功能，心力衰竭患者避免使用。维生素Ｃ一日总量不超过２００ｍｇ，并应分次服用同。

２．与吩噻嗪类衍生物（如丙氯拉嗪）合用可引起暂时性意识障碍、锥体功能障碍和昏迷，应避免合用。

第二节 升白细胞药

利血生Ｌｅｕｃｏｇｅｎ

其他名称：莱克（Ｌｅｉｋｏｇｅｎ），利可君。

【药代动力学】口服极易吸收。

【作用与用途】本品为半胱氨酸的衍生物，有升血细胞、促进骨髓造血的功能。用于防治各种原因引起的白细胞减少。

【用法与用量：】口服：２０ｍｇ／次，３次／ｄ，疗程为１个月。

【不良反应】无明显不良反应。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

鲨肝醇Ｂａｔｉｌｏｌ

其他名称：Ｂａｔｉｌｏｌｕｍ。

【作用与用途】本品为α－正十八碳甘油醚，为动物体内固有的物质，在骨髓造血组织中含量较高，有促进白细胞增生及抗放射线作用，还可对抗由于苯中毒和细胞毒药物中毒引起的造血系统抑制。用于各种原因引起的白细胞减少症，如放射性、抗肿瘤药物引起的白细胞减少症。

【用法与用量】口服：预防用量为２５ｍｇ／次，２次／ｄ。治疗量为５０～１５０ｍｇ／ｄ，３次／ｄ。

【不良反应】偶见口干、肠鸣音亢进。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】用药前后及用药时应监测白细胞计数，以调整给药剂量。

维生素Ｂ４ＶｉｔａｍｉｎＢ４

其他名称：腺嘌呤（Ａｄｅｎｉｎｅ），６－氨基嘌呤。

【作用与用途】为核酸的组成成分，在体内参与ＲＮＡ和ＤＮＡ合成。当白细胞缺乏时，可促白细胞增生。用于放疗、化疗、苯中毒、抗甲状腺药所致白细胞减少及急性粒细胞缺乏症。

【用法与用量】

１．口服１０～２０ｍｇ／次，３次／ｄ。

２．肌内或静脉注射２０～３０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】推荐剂量下未见明显的不良反应。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２５ｍｇ。注射剂：２０ｍｇ。

【注意事项】本品为核酸前体，肿瘤患者应用时应考虑是否有促进肿瘤发展的可能。

非格司亭Ｆｉｌｇｒａｓｔｉｍ

其他名称：重组人粒细胞集落刺激因子（ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＧｒａｎｕ⁃ｌｏｃｙｔｅＣｏｌｏｎｙＳｔｉｍｕｌａｔｉｎｇＦａｃｔｏｒ，ｒｈＧ－ＣＳＦ，Ｇ－ＣＳＦ），惠尔血，吉赛欣，吉粒芬，特尔津。

【药代动力学】皮下注射吸收良好，５ｍｉｎ内在血清中即可测出，ｔｍａｘ为２～８ｈ，静脉滴注后３０ｍｉｎ达血药峰浓度。本品起效迅速，静脉注射后５ｍｉｎ先出现外周血中性粒细胞减少，４ｈ后上升，２４ｈ内达高峰。静脉滴注与皮下注射的半衰期相似，均为３～５ｈ。连续静脉与皮下给药，其血药浓度变化与单次给药相似，表明本品无蓄积作用。

【作用与用途】促进造血干细胞向中性粒细胞分化、增殖、成熟，延长中性粒细胞寿命，增强粒细胞的游走、吞噬、黏附、杀菌能力。抗感染效果显著，并可扩增动员骨髓多能干细胞，促其释放至外周血中。适用于化疗、骨髓移植、重型再生障碍性贫血、白血病、骨髓增生异常综合征所致的粒细胞减少、急性粒细胞缺乏症及外周血干细胞移植的干细胞动员。

【用法与用量】皮下注射或静脉滴注：每次１５０～３００μｇ，１次／ｄ，用至白细胞数高于４×１０９／Ｌ或粒细胞绝对值高于１．５×１０９／Ｌ时停用。

【不良反应】用药后白细胞明显升高者可出现骨痛及肌肉酸痛，偶有发热、皮疹。

【制剂与规格】粉针剂：７５μｇ、１５０μｇ、３００μｇ。

【注意事项】

１．用药期间应密切观察血常规。

２．白血病、骨髓增生异常综合征患者外周血有原始细胞时不宜使用。

３．过敏体质者忌用。

【药物相互作用】本品与化疗药同时应用，会因迅速分化的定向造血干细胞对化疗药敏感而影响疗效，应于停用化疗药２４ｈ后开始使用本品。

莫拉司亭Ｍｏｌｇｒａｍｏｓｔｉｍ

其他名称：粒细胞－巨噬细胞集落刺激因子（Ｇｒａｎｕｌｏｃｙｔｅ－ＭａｃｒｏｐｈａｇｅＣｏｌｏｒｙＳｔｉｍｕｌａｔｉｎｇＦａｃｔｏｒ），ｒｈＧＭ－ＣＳＦ，生白能，吉姆欣，特尔立。

【药代动力学】注射后体内分布广泛，皮下注射后ｔｍａｘ为３～４ｈ，静脉滴注与皮下注射的ｔ１／２分别为２ｈ和３ｈ。用药不久外周血中性粒细胞、嗜酸性粒细胞及单核细胞开始下降，３０ｍｉｎ内达最低点，继而回升，２ｈ后升至给药前白细胞值或更高，用药３～７ｄ白细胞生成达高峰。

【作用与用途】本品为重组人粒细胞－巨噬细胞集落刺激因子。主要作用为刺激粒细胞和巨噬细胞的增殖、分化，增强其趋化作用、吞噬作用及细胞毒作用，也能促巨核细胞、嗜酸细胞、红细胞系前体细胞的生长。体外研究示本品尚可促进单核巨噬细胞对肿瘤细胞的裂解作用。适用于化疗、放疗、骨髓移植所致骨髓衰竭引起的粒细胞减少，亦可用于重型再生障碍性贫血、骨髓增生异常综合征、艾滋病等，并可与Ｇ－ＣＳＦ联合用于外周血干细胞移植的干细胞动员。

【用法与用量】皮下注射或静脉滴注：①癌症化疗所致白细胞减少，５～１０μｇ／ｋｇ，皮下注射，１次／ｄ。②骨髓移植后５～１０μｇ／ｋｇ，１次／ｄ，静脉滴注４～６ｈ。③再生障碍性贫血、骨髓增生异常综合征，３μｇ／ｋｇ，１次／ｄ，皮下注射，用药２～４ｄ后白细胞上升，调节剂量，使白细胞维持在期望水平。

【不良反应】发热、皮疹、骨痛，偶有低血压、恶心、水肿、胸痛、腹泻等。

【制剂与规格】冻干粉针剂：７５μｇ、１５０μｇ、３００μｇ。

【注意事项】

１．不宜与抗癌药伍用。

２．孕妇、哺乳期妇女慎用，过敏体质者、免疫性血小板减少症患者、骨髓及外周血未成熟细胞大于１０％者禁用。

【药物相互作用】

１．与化疗药物同时应用有可能影响本品的疗效，本品宜在停化疗药２４ｈ后开始使用。

２．本品可引起血浆蛋白降低，与具有血浆高结合力的药物合用时，应调整后者的剂量。

３．接受细胞毒药物的肿瘤患者或接受抗病毒的艾滋病患者使用本品可能出现血小板减少。

第三节 升血小板药

氨肽素ＡｍｐｅｐｔｉｄｅＥｌｅｍｅｎｔｅ

其他名称：益加益。

【作用与用途】本品含多种氨基酸、多肽及微量元素，能促进血细胞增殖、分化、成熟和释放，可增加血小板和白细胞。本品与抗体、补体、备解素、干扰素等多种免疫物质有协同作用，也能激活单核巨噬细胞和粒细胞的活性，产生免疫调节作用。用于免疫性血小板减少症、过敏性紫癜、白细胞减少症和再生障碍性贫血。对银屑病也有一定作用。

【用法与用量】口服：１ｇ／次，３次／ｄ。

【不良反应】个别患者用药后腹部不适。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ。

【注意事项】本品服用不得少于４周。有效可长期服用。

泼尼松Ｐｒｅｄｎｉｓｏｎｅ

其他名称：强的松，醋酸泼尼松，去氢可的松。

【药代动力学】本品需在肝内将１１－酮基还原为１１－羟基，转化为泼尼松才有药理活性，生物半衰期为６０ｍｉｎ。

【作用与用途】本品为中效糖皮质激素，其抗炎作用及对糖代谢的影响比可的松强４～５倍，对水、盐代谢影响很小。主要用于：①过敏性与自身免疫性炎症性疾病。②用于治疗自身免疫性溶血性贫血、系统性红斑狼疮、重症多发性肌炎、皮肌炎、血管炎。③用于急性淋巴细胞白血病、淋巴瘤的治疗。④用于器官移植的排斥反应。⑤用于治疗剥脱性皮炎、天疱疮、神经性皮炎、湿疹等皮肤病。

【用法与用量】口服：每日１ｍｇ／ｋｇ，分３次口服，待血小板升至正常或接近正常后逐渐减量，以小剂量（５～１０ｍｇ／ｄ）维持治疗３～６个月。

【不良反应】长期用药可引起肥胖、多毛、血糖升高、高血压、低血钾、溃疡病复发、骨质疏松、脱钙等。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．长期用药者宜补钾、限盐、补钙、高蛋白质饮食，防止感染。

２．妊娠早期、严重感染者、术后创口未愈者慎用。

３．溃疡病、糖尿病、高血压、精神病、癫痫患者应避免使用。

【药物相互作用】

１．酮康唑可增加本品血药浓度。

２．与拟胆碱药（如新斯的明、吡斯的明）合用可增加后者疗效。

３．与维生素Ｋ或维生素Ｅ合用可增加本品疗效，减轻撤药后的反跳现象。

４．与维生素Ｃ合用可防治本类药物的皮下出血反应；与维生素Ａ合用可消除本类药物所致创面愈合迟延，但也影响本类药物的抗炎作用。

５．与非甾体类抗炎药合用可增加抗炎作用，但可能加剧致溃疡作用。

６．与强心苷合用提高强心效应，但也增加洋地黄毒性。

７．与免疫抑制剂合用增加感染的危险性。

８．与两性霉素Ｂ合用可致严重低血钾。

９．本品及其他糖皮质激素可降低抗凝药、神经肌肉阻滞药的药理作用。

１０．本类药可促进异烟肼、美西律在体内代谢，降低后者血药浓度和疗效。

１１．与单胺氧化酶抑制药合用，可诱发高血压危象。

达那唑Ｄａｎａｚｏｌ

其他名称：安宫唑，丹那唑，炔睾酮。

【药代动力学】口服后从胃肠吸收，若每次给药１００ｍｇ，２次／ｄ，Ｃｍａｘ为０．２～０．８μｇ／ｍＬ；若每次给药２００ｍｇ，２次／ｄ，连服１４ｄ，血药浓度为０．２５～２μｇ／ｍＬ，饭后服用血浆浓度高于空腹３～４倍。ｔ１／２为４．５ｈ。本品在肝内代谢为乙炔睾酮类。经肾排泄，在体内无明显蓄积作用。

【作用与用途】本品为合成雄激素，具弱雄激素活性，兼有蛋白同化作用和抗雌激素作用，但无孕激素和雌激素活性。本品是促性腺激素抑制剂，可使尿促卵泡素（ＦＳＨ）和促黄体生成素（ＬＨ）的释放减少。主要用于痛经、子宫内膜异位症、纤维囊性乳腺病及男子乳房发育，还可用于免疫性血小板减少症，防治传染性肝炎、水痘、遗传性血管神经性水肿、系统性红斑狼疮、青春期性早熟、不孕症与血友病。

【不良反应】闭经、不规则阴道出血、月经周期改变、声音嘶哑、毛发增多、痤疮、皮肤油脂增多、肝功能损伤、下肢水肿或体重增加等。

【制剂与规格】胶囊剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。

【注意事项】

１．严重心、肝、肾功能不全者，原因不明的阴道出血者，孕妇及哺乳期妇女，卟啉病、血栓性疾病、雄激素依赖性肿瘤患者禁用。

２．有癫痫、偏头痛或心肾功能不全者慎用。

３．药物对检验值或诊断的影响：可影响糖耐量及甲状腺功能试验的结果，可使血清总Ｔ４降低，血清Ｔ３增高；可干扰睾丸素、雄烯二酮和去氢表雄酮的实验室测定。

【药物相互作用】

１．与茴茚二酮、双香豆素、华法林等抗凝药合用，可增加出血的危险性。

２．本品可降低环孢素的代谢，增加环孢素的毒性。

３．本品可能降低格列本脲的血药浓度。

人免疫球蛋白ＨｕｍａｎＩｍｍｕｎｏｇｌｏｂｕｌｉｎ

其他名称：丙种球蛋白。

【药代动力学】本品的生物半衰期为１６～２４ｄ。

【作用与用途】本品是用乙肝疫苗免疫健康人后，取其血浆或血清，经低温乙醇法纯化制备的免疫球蛋白制剂，含有１０％的蛋白质（其中肌内注射制剂９０％以上为丙种球蛋白，静脉用制剂９５％以上为丙种球蛋白）并含有一定量乙肝表面抗原（抗ＨＢｓ）及抗白喉抗体。本品所含抗体可在短期内为机体提供被动免疫，加强其免疫状态，提高机体的免疫功能。用于：原发性免疫球蛋白缺乏或低下症（如Ｘ联锁低免疫球蛋白血症、常见变异性免疫缺陷病）；继发性免疫缺陷病，如严重的病毒及细菌感染；免疫性血小板减少症、自身免疫性溶血性贫血、慢性淋巴细胞白血病、纯红细胞再生障碍性贫血；防治麻疹、传染性肝炎、水痘、腮腺炎、带状疱疹。本品可使滴注血小板的作用加强，在脾切除前使用可使手术更安全。

【用法与用量】静脉滴注：治疗免疫性血小板减少症、单纯红细胞再生障碍性贫血或自身免疫性溶血性贫血，０．４～１ｇ／（ｋｇ·ｄ），连用３～５ｄ；维持治疗，每次０．４ｇ／ｋｇ。严重感染时２．５～５ｇ／次。

【不良反应】寒战、发热及过敏反应。

【制剂与规格】冻干粉针剂（静脉注射）：１．２５ｇ、２．５ｇ。注射液（肌内注射）：１５０ｍｇ（１．５ｍＬ）、３００ｍｇ（３ｍＬ）。

【注意事项】对人血免疫球蛋白过敏者禁用。

【药物相互作用】

１．与抗生素合用可提高某些严重细菌及病毒感染性疾病的疗效。

２．与抗肿瘤药合用有协同作用，并可降低后者的毒性。

重组人白细胞介素－１１ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＩｎｔｅｒｌｅｕｋｉｎ－１１

其他名称：ｒｈＩＬ－１１，迈格尔（Ｍｅｇａ），巨和粒。

【药代动力学】健康成人单剂量皮下注射５０μｇ／ｋｇ后，Ｃｍａｘ为（１７．４±５．４）ｎｇ／ｍＬ，ｔｍａｘ为（３．２±２．４）ｈ，ｔ１／２为（６．９±１．７）ｈ。单剂量皮下注射７５μｇ／ｋｇ，其绝对生物利用度大于８０％。

【作用与用途】直接刺激骨髓造血干细胞和巨核系祖细胞的增殖，诱导巨核细胞成熟分化，促进巨核细胞和血小板生成，增加体内血小板数并增强其功能。适用于白血病，肿瘤放疗、化疗及造血干细胞移植后的血小板减少，艾滋病，再生障碍性贫血，骨髓增生异常综合征及免疫性血小板减少症所致的血小板减少。

【用法与用量】皮下注射：化疗结束后２４～４８ｈ起或发生血小板减少后皮下注射１２．５～２５μｇ／ｋｇ，１次／ｄ，待血小板恢复至１００×１０９／Ｌ停药。疗程一般为７～１４ｄ。

【制剂与规格】粉针剂：０．７５ｍｇ、１．５ｍｇ、３ｍｇ。

【不良反应】可见可逆性关节痛、肌痛、疲劳、恶心、发热、头痛、心动过速、房颤、眩晕、失眠、呼吸困难、皮疹、结膜充血和水肿。偶有轻度贫血。

【注意事项】

１．对白介素－１１过敏者禁用。

２．肿瘤患者应在化疗后使用，不宜在化疗前或化疗中使用。

３．应定期观察血常规，应注意血小板计数变化。

４．器质性心脏病患者，尤其充血性心力衰竭及有心房颤动、心房扑动史的患者慎用。

５．使用前应注意毛细血管渗漏综合征检测，如体重增加、水肿、浆膜腔积液等。

【药物相互作用】本品可与促白细胞生成素合用。与其他药物的相互关系还未充分肯定。

重组人血小板生成素ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＴｈｒｏｍｂｏｐｏｉｅｔｉｎ

其他名称：ｒｈＴＰＯ，ｒＨｕＴＰＯ，特比澳。

【药代动力学】成人隔日皮下注射本品３００ｕ／ｋｇ，５次给药后达稳态水平，Ｃｍａｘ为（２１３５±１０９５）ｐｇ／ｍＬ；皮下注射本品３００ｕ／（ｋｇ·ｄ），７次给药后达稳态水平，Ｃｍａｘ为（４１９３±３４３６）ｐｇ／ｍＬ。本品无时间依赖性的药代动力学变化，血药浓度升高的水平与给药的积累剂量呈正相关，在给药１４次内无体内蓄积倾向。

【作用与用途】本品为基因重组、提纯制成的全糖基化血小板生成素，与内源性血小板生成素具有相似的升高血小板的药理作用。适用于治疗实体瘤、白血病化疗后所致的血小板减少症、血小板＜５０×１０９／Ｌ且有必要升高血小板治疗的患者。

【用法与用量】本品应在化疗结束后６～２４ｈ开始使用。皮下注射：３００ｕ／ｋｇ，１次／ｄ，连用１４ｄ，待血小板恢复至１００×１０９／Ｌ以上或血小板计数绝对值升高达５０×１０９／Ｌ时即应停用。若并发白细胞严重减少或出现贫血时，本品可分别与重组人粒细胞集落刺激因子或重组人红细胞生成素合并使用。

【制剂与规格】注射液：７５００ｕ／ｍＬ、１５０００ｕ／ｍＬ。

【不良反应】较少，偶有发热、肌肉酸痛、头晕等，一般不需处理，可自行恢复。若个别患者症状较明显时，可对症处理。

【注意事项】

１．本品过量应用或常规应用于特异体质者可造成血小板过度升高。

２．使用过程中应隔日检查一次血常规，密切注意外周血小板计数的变化，血小板达到所需指标时，应及时停药。

３．孕妇及哺乳期妇女的用药安全性尚未确立，原则上不宜使用。

４．凡对本品过敏者、严重心脑血管疾病者及血液高凝状态疾病者或近期发生血栓性疾病者均为禁忌。

５．若合并严重感染，应在感染控制后再使用本品。

他莫昔芬Ｔａｍｏｘｉｆｅｎ

其他名称：枸橼酸他莫昔芬，三苯氧胺，ＴＡＭ，Ｎｏｌｖａｄｅｘ。

【药代动力学】口服２０ｍｇ后４７ｈ达血药峰浓度，为０．１４μｇ／ｍＬ，给药４ｄ或更长时间后，由于肝肠循环，血药浓度可出现第二次高峰，给药４～１０周开始起效，骨转移者数月才出现疗效。单次给药，抗雌激素作用约持续数周。在肝脏代谢，主要代谢物为Ｎ－去甲基三苯氧胺和４－羟基三苯氧胺。大部分由粪排出，少量从尿排出。ｔ１／２α为７～１４ｈ，ｔ１／２β大于７ｄ。

【作用与用途】本品为合成的抗雌激素药物，可与雌二醇竞争免疫细胞或癌细胞上的雌激素受体。一般用于治疗乳腺癌和卵巢癌，近年发现对免疫性血小板减少症有改善出血、使血小板上升的作用，作用机制可能为拮抗雌激素、抑制血小板生成及刺激单核巨噬细胞吞噬、清除与抗体相结合的血小板的能力所致。适用于免疫性血小板减少症用糖皮质激素治疗无效或不愿接受脾切除术者。

【用法与用量】口服：１０～２０ｍｇ／次，早、晚各１次。

【不良反应】

１．偶见胃肠道反应、轻度外阴瘙痒、白带增多。

２．个别人有一过性白细胞及血小板减少。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】对胎儿有影响，孕妇不宜用。

【药物相互作用】

１．与氟尿嘧啶、环磷酰胺、甲氨蝶呤、长春新碱及多柔比星合用可提高疗效。

２．可增强抗凝血作用，不宜与抗凝药合用。

３．雌激素可影响本品效果，不宜合用。

４．与别嘌醇合用可加重本品肝毒性。

５．与其他细胞毒药物合用有增加血栓栓塞的危险。

６．抗酸药可改变胃内ｐＨ值，使本品肠溶片提前分解，对胃产生刺激作用，合用时本品与上述药物应间隔１～２ｈ。

第四节 促凝血药

甲萘醌亚硫酸氢钠ＭｅｎａｄｉｏｎｅＳｏｄｉｕｍＢｉｓｕｌｆｉｔｅ

其他名称：维生素Ｋ３（ＶｉｔａｍｉｎＫ３）。

【药代动力学】天然的维生素Ｋ１、Ｋ２是脂溶性的，维生素Ｋ３是水溶性的，其吸收不依赖于胆汁。可口服，也可肌内注射，口服可直接吸收，吸收后随β脂蛋白转运，８～２４ｈ作用才开始明显。在肝内迅速代谢，经肾脏及胆道排泄，不在体内蓄积。

【作用与用途】本品为人工合成的维生素Ｋ３，是肝脏合成凝血因子Ⅱ、Ⅶ、Ⅸ、Ⅹ的必需物质，有止血、镇痛作用。适用于阻塞性黄疸、新生儿出血、香豆素类或水杨酸类过量所致的维生素Ｋ缺乏，并可用于预防长期口服广谱抗生素所继发的维生素Ｋ缺乏及胆石症、胆道蛔虫引起的胆绞痛，大剂量用于解救灭鼠药敌鼠钠中毒。

【用法与用量】

１．止血４ｍｇ／次，３次／ｄ，肌内注射。防止新生儿出血，可在产前１周给孕妇肌内注射，每日２～４ｍｇ。口服，一次２～４ｍｇ，３～５次／ｄ。

２．镇痛８～１６ｍｇ／次，肌内注射。

【不良反应】

１．较大剂量可致新生儿高胆红素血症及黄疸。

２．可致肝损害、胃肠道反应。

【制剂与规格】注射液：２ｍｇ（１ｍＬ）、４ｍｇ（１ｍＬ）。片剂：２ｍｇ。

【注意事项】

１．肝功能不全者可改用维生素Ｋ１。

２．对葡萄糖－６－磷酸脱氢酶缺乏的成人可诱发溶血性贫血。

【药物相互作用】

１．口服抗凝剂（如双香豆素类）可干扰维生素Ｋ代谢，两者同用，呈相互拮抗作用。

２．较大剂量水杨酸类、磺胺药、奎宁、奎宁丁、硫糖铝、考来烯胺、放线菌素Ｄ等可影响维生素Ｋ的疗效。

维生素Ｋ１ＶｉｔａｍｉｎＫ１

其他名称：叶奈酯。

【药代动力学】天然的维生素Ｋ１为脂溶性，口服后必须依赖胆汁吸收，口服后６～１２ｈ起效，注射后１～２ｈ起效，３～６ｈ止血效果明显，１２～２４ｈ后凝血酶原时间恢复正常。维生素Ｋ１注射后作用较维生素Ｋ３、维生素Ｋ４迅速，吸收后在肝内迅速代谢，经肾脏及胆道排泄，大多不在体内蓄积。

【作用与用途】用于预防和治疗维生素Ｋ缺乏及低凝血酶原血症引起的出血，新生儿出血症，胆石症或胆道蛔虫病引起的胆绞痛，大剂量用于杀鼠药二苯茚酮、敌鼠钠的中毒解救。

【用法与用量】

１．口服１０ｍｇ／次，３次／ｄ。低凝血酶原血症，１０ｍｇ／次，１次／ｄ，２４ｈ内总量不超４０ｍｇ。

２．肌内注射、皮下注射或静脉注射抗凝药引起的低凝血因子Ⅱ血症：临床无出血倾向者，２．５～１０ｍｇ／ｄ，分３～４次给药，肌内注射或皮下注射。伴临床出血者，１０～５０ｍｇ／次静脉注射（缓慢），必要时４ｈ重复。预防低凝血因子Ⅱ血症，长期全胃肠外营养患者，５～１０ｍｇ／次，肌内或皮下注射，１次／周。

【不良反应】静脉注射过快可引起心律失常、低血压、休克。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。注射液：２ｍｇ（１ｍＬ）、１０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】用药期间应定期测定凝血酶原时间，以调整本品的用量及给药次数。

【药物相互作用】

１．与口服抗凝药如双香豆素类作用相互拮抗。

２．较大剂量水杨酸类药、磺胺药、奎宁、硫糖铝、考来烯胺、放线菌素Ｄ等可影响本品疗效。

卡巴克络Ｃａｒｂａｚｏｃｈｒｏｍｅ

其他名称：肾上腺色腙，卡洛柳钠，卡洛磺钠，安络血，阿度那，安特诺新。

【作用与用途】本品为肾上腺素氧化产物的缩氨脲水杨酸钠盐。能增强毛细血管损伤的抵抗力，降低毛细血管通透性，促进受损毛细血管端回缩而止血。主要用于血管通透性增加所致出血，如特发性紫癜、视网膜出血、慢性肺出血、胃出血、鼻出血、咯血、血尿、痔出血、子宫出血、脑出血等。对大量出血及动脉出血疗效差。

【用法与用量】

１．卡巴柳钠口服，２．５～５ｍｇ／次，３次／ｄ。肌内注射，５～１０ｍｇ／次，２～３次／ｄ。不可静脉注射。

２．卡巴磺钠肌内注射，１０ｍｇ／次，２次／ｄ。静脉注射，２５～５０ｍｇ／次，１次／ｄ。静脉滴注，２５～１００ｍｇ／次，加入输液中滴注。

【不良反应】

１．本品含水杨酸，长期应用可产生水杨酸反应。

２．大量应用可有头晕、精神紊乱、恶心、呕吐、视力减退、耳鸣等。

【制剂与规格】片剂（卡巴柳钠）：２．５ｍｇ、５ｍｇ。注射液（卡巴柳钠、卡巴磺钠）：５ｍｇ（１ｍＬ）、１０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】有癫痫史及精神病史者慎用。

【药物相互作用】

１．避免与抗组胺药、抗胆碱药合用，若必须合用，应加大本品用量。

２．与氟哌啶醇等抗精神病药合用可使其药效降低，从而使精神病病情恶化。

３．本品可降低抗癫痫药的疗效。

凝血酶Ｔｈｒｏｍｂｉｎ

其他名称：凝血素。

【作用与用途】本品为一种速效局部止血药，促纤维蛋白原转变为纤维蛋白，加速血液凝固，对毛细血管、小血管出血起迅速止血作用。适用于各种外科手术、外伤、消化道、泌尿道、妇产科、烧伤、耳鼻喉科、口腔科及血液功能异常的出血。

【用法与用量】

１．外用局部止血，用生理盐水溶化喷洒创面。

２．口服治疗消化道出血，２０００～２００００ｕ，溶于生理盐水或牛奶中口服，每１～６ｈ一次。

【不良反应】可能出现口渴及过敏现象。

【制剂与规格】冻干粉针剂：５００ｕ、１０００ｕ、２０００ｕ、４０００ｕ。

【注意事项】

１．本品严禁注射，否则可导致血栓形成、局部坏死而危及生命。

２．避免与酸、碱、重金属盐类混用。

３．溶液状态的凝血酶迅速失活，故应现用现配。

【药物相互作用】抗微生物药（如青霉素、链霉素、磺胺等）可与本品合用。

凝血酶原复合物ＰｒｏｔｈｒｏｍｂｉｎＣｏｍｐｌｅｘ

其他名称：康舒宁，人凝血酶复合物。

【药代动力学】本品浓缩剂静脉注射后１０～３０ｍｉｎ达血药峰浓度。因子Ⅸ的ｔ１／２α为３～６ｈ，ｔ１／２β为１８～３２ｈ。

【作用与用途】本品由健康人新鲜血浆分离提取，为含凝血因子Ⅱ、Ⅶ、Ⅸ、Ⅹ及少量其他血浆蛋白的混合制剂。本品２００ｕ所含凝血因子相当于２００ｍＬ血浆中所含的量。主要用于治疗乙型血友病，也可治疗先天性或获得性凝血因子Ⅱ、Ⅶ、Ⅸ、Ⅹ缺乏（如重症肝炎、慢性活动性肝炎、肝硬化等肝病所致凝血因子缺乏）引起的出血及双香豆素过量所致的出血。

【用法与用量】凝血因子Ⅸ的需要量计算：１ｕ＝体重（ｋｇ）×１．７×需达到的水平。一般出血需凝血因子Ⅸ活性达到３０％～４０％，致命性出血应提高到５０％～８０％，需本品５０～８０ｕ／ｋｇ。本品生物半衰期为１８～２４ｈ，静脉滴注，１次／ｄ即可。滴速不超过６０滴／ｍｉｎ。

【不良反应】使用本品有发生血栓的危险，还有变态反应、寒战、发热、头痛等。

【制剂与规格】粉针剂：４００ｕ。

【注意事项】

１．有传播肝炎病毒、ＨＩＶ的可能，使用时应注意产品的来源。

２．仅供静脉滴注。

３．用前新鲜配制。

【药物相互作用】抗纤溶药（如氨基己酸、氨甲环酸等）常用于预防和控制血友病患者接受各类手术时的出血，若与本品合用，可增加发生血栓并发症的危险。

血凝酶Ｈｅｍｏｃｏａｇｕｌａｓｅ

其他名称：蛇毒血凝酶，蛇凝血素酶，巴曲酶，巴曲亭，立止血，立芷雪。

【药代动力学】本品可口服、局部应用、静脉注射、肌内注射、皮下注射及腹腔给药。静脉注射后５～１０ｍｉｎ起效，止血效应持续２４ｈ；肌内或皮下注射后２０ｍｉｎ起效，药效持续４８ｈ。进入人体内的酶被逐步代谢，降解产物随尿排出体外。

【作用与用途】本品具类凝血酶样作用，能促使血管破损部位的血小板聚集并释放一系列凝血因子及血小板因子３（ＰＦ３），使纤维蛋白原降解生成纤维蛋白Ⅰ单体，进而交联聚合成难溶性纤维蛋白，促使出血部位血栓形成和止血。本品在完整无损的血管内无促血小板聚集作用，也不激活纤维蛋白稳定因子（凝血因子Ⅷ），它促进生成的纤维蛋白Ⅰ单体复合物，易在体内降解而不引起弥散性血管内凝血（ＤＩＣ）。临床适用于各类出血，如消化道、呼吸道、血友病血肿、外科手术出血和新生儿出血症。

【用法与用量】

１．一般出血成人，皮下、肌内或静脉注射，１～２Ｋｕ／次，１次／ｄ。儿童，０．２～０．５Ｋｕ／次。

２．重症出血１～３Ｋｕ／次，６～８ｈ一次，最大用量不超过８Ｋｕ。

３．局部用药将药液湿透纱布敷在伤口上。

单位换算：１克氏单位（Ｋｕ）相当于０．３ＩＵ凝血酶，１Ｋｕ相当于０．０４ＮＩＨ凝血酶单位。

【不良反应】局部疼痛，偶有过敏反应，荨麻疹、呼吸困难等。

【制剂与规格】粉针剂：１Ｋｕ。

【注意事项】

１．有血栓或栓塞史者禁用。

２．除紧急出血外，妊娠３个月内者不应用本品。

３．用药期间应注意观察患者的出、凝血时间。

４．ＤＩＣ及血液病导致出血时禁用本品。

【药物相互作用】络合钙的物质（如ＥＤＴＡ）能减弱本品的疗效。

酚磺乙胺Ｅｔａｍｓｙｌａｔｅ

其他名称：止血敏，止血定，羟苯磺乙胺。

【药代动力学】易从胃肠道吸收，口服１ｈ起效；静脉注射后１ｈ作用达高峰，作用维持４～６ｈ。其大部分以原形从肾脏排泄，小部分经胆汁从粪便排出。

【作用与用途】本品能增加血小板数量，增加其聚集和黏附性，缩短凝血时间，加速血块收缩，降低毛细血管通透性。用于各种出血，包括术前后出血、血小板减少性紫癜、过敏性紫癜、脑出血，以及消化道、泌尿道、眼底出血等。

【用法与用量】肌内注射、静脉注射或静脉滴注：０．２５～０．７５ｇ／次，２～３次／ｄ。静脉滴注应稀释后滴注。

【不良反应】偶有过敏，静脉注射偶有过敏休克。

【制剂与规格】注射液：０．２５ｇ（２ｍＬ）、０．５ｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】不可与氨基己酸混合注射，以免产生毒性反应。

【药物相互作用】

１．与氨甲苯酸、维生素Ｋ并用，可增强止血效果。

２．右旋糖酐可抑制血小板聚集而拮抗本品。

去氨加压素ＤｅｓｍｏｐｒｅｓｓｉｎＡｃｅｔａｔｅ

其他名称：弥凝，依他停。

【药代动力学】本品经鼻给药１ｈ或口服１～２ｈ后，产生抗利尿作用，口服４～７ｈ达最大效应ｔｍａｘ分别为：口服５４～９０ｍｉｎ，经鼻给药３０～。２４０ｍｉｎ，皮下给药８７ｍｉｎ。经鼻给药的生物利用度为１０％～２０％；口服给药后在胃肠道内被破坏，生物利用度仅为０．５％，但能产生足够的抗利尿作用；经鼻给药ｔ１／２变化较大，为２４～２４０ｍｉｎ，平均９０ｍｉｎ；静脉注射２～２０μｇ，ｔ１／２为５０～１５８ｍｉｎ。

【作用与用途】本品为人工合成的加压素类似物，加压作用不及精氨酸加压素的１／２０００，而抗利尿作用较天然加压素强而持久。主要用于治疗中枢性尿崩症（可减少尿量）、尿崩症的诊断和鉴别诊断，并可治疗儿童遗尿症。

本品可促进内皮细胞释放ＦⅧ：Ｃ，也可促进ｖＷＦ释放而增加ＦⅧ：Ｃ的稳定性，使ＦⅧ：Ｃ活性升高，故可治疗甲型血友病和血管性血友病及血小板功能障碍性疾病。

【用法与用量】

１．中枢性尿崩症①口服：１００～２００μｇ／次，３次／ｄ。②静脉注射：１～４μｇ／次，１～２次／ｄ。③鼻腔给药：１０μｇ／次，根据尿量调整药量，维持量１０～４０μｇ／ｄ，分次给药。

２．甲型血友病①皮下注射或静脉滴注：１６～３２μｇ／次，１２ｈ一次。②鼻腔给药：１６～３２μｇ／次，１２ｈ一次。

３．血管性血友病①皮下注射或静脉滴注：０．４μｇ／ｋｇ，８～１２ｈ一次。轻度出血者，也可经鼻给予，每次０．４μｇ／ｋｇ，８～１２ｈ一次。

【不良反应】恶心、呕吐、肠痉挛、腹泻、面色苍白、暂时性血压升高，偶有发热、皮疹、呼吸困难等过敏反应。

【制剂与规格】注射液：４μｇ（１ｍＬ）、１５μｇ（１ｍＬ）、３０μｇ（２ｍＬ）。片剂：１００μｇ、２００μｇ。

【注意事项】

１．超量给药会增加水潴留和低钠血症的危险。虽然治疗低钠血症时的用药应视情况而定，但以下建议可采纳：对无症状的低钠血症患者，除停用去氨加压素外，应限制饮水；对有症状的患者，可根据症状输入等渗或高渗生理盐水；当液体潴留症状严重时（抽搐或神志不清），需加服呋塞米。

２．在治疗遗尿症时，用药前１ｈ至用药后８ｈ内需限制饮水量。当用于诊断检查时，用药前１ｈ至用药后８ｈ内饮水量不得超过５００ｍＬ。

３．用药期间需要监测患者的尿量、渗透压和体重，对有些病例还需要测试血浆渗透压。

４．婴儿及老年患者、体液或电解质平衡紊乱及易产生颅内压增高的患者，均应慎用。

５．习惯性或精神性烦渴症患者，高血压、动脉硬化、心绞痛、肾炎患者，ⅡＢ型血友病患者及孕妇禁用。

【药物相互作用】

１．辛伐他汀增强本品的反应，但不影响本品作用时间。

２．某些能增加血管升压素释放的药物（如三环类抗抑郁药、氯丙嗪、卡马西平）与本品合用，可增加本品的抗利尿作用，并有引起水潴留的危险。

氨基己酸ＡｍｉｎｏｃａｐｒｏｉｃＡｃｉｄ

其他名称：６－氨基己酸，ＥＡＣＡ。

【药代动力学】口服吸收较完全，生物利用度为８０％～１００％，２ｈ左右血药浓度达峰值，有效血药浓度为１３μｇ／ｍＬ。静脉注射８０ｍｉｎ后，可在滑囊液中测出，维持约１６ｈ。长期给药后血管内外全面分布，且易渗透入红细胞和其他组织细胞。１４％～３０％在肝脏代谢，８６％经肾排泄大部分以原形经尿排泄，ｔ１／２为１～５ｈ。本品能通过腹膜透析排出，透析清除率占全身清除率的５８％。

【作用与用途】能抑制纤维蛋白溶酶原（纤溶酶原）的激活因子，使纤溶酶原不能激活为纤溶酶而抑制纤维蛋白溶解，产生止血作用。本品高浓度时对纤溶酶还有直接抑制作用。主要用于纤维蛋白溶解性出血，如脑、肺、子宫、前列腺、肾上腺、甲状腺外伤或术后出血。

【用法与用量】

１．静脉滴注首次４～６ｇ，用５％～１０％葡萄糖注射液或生理盐水１００ｍＬ稀释，１５～３０ｍｉｎ滴完，维持量１ｇ／ｈ，维持时间依病情而定。

２．口服每次２ｇ，３次／ｄ。

【不良反应】

１．偶有腹部不适、腹泻、皮疹、结膜充血、低血压、呕吐、多尿等。

２．严重并发症可见深静脉血栓形成和血胸。

３．偶有射精抑制、肝脏及心肌灶性坏死。

【制剂与规格】片剂：０．５ｇ。注射液：２ｇ（１０ｍＬ）、４ｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品从肾脏排泄，且能抑制尿激酶，可引起血凝块，导致尿路阻塞，故泌尿道术后，血尿患者慎用。

２．本品排泄较快，须持续给药。

３．不可静脉注射。

４．有血栓形成倾向或有栓塞性血管病者慎用。

【药物相互作用】

１．与避孕药雌激素同用可增加血栓形成的可能。

２．同时给予高度激活的凝血酶原复合物和抗纤维蛋白溶解药增加血栓危险。

氨甲环酸ＴｒａｎｅｘａｍｉｃＡｃｉｄ

其他名称：抗血纤溶环酸，凝血酸，止血环酸，贝瑞宁。

【药代动力学】口服后吸收较慢且不完全，吸收率为３０％～５０％，ｔ１／２为２ｈ，ｔｍａｘｔ１／２为３ｈ。静脉注射１５ｍｇ／ｋｇ，１ｈ后血药浓度可达２０μｇ／ｍＬ，４ｈ后血药浓度为５μｇ／ｍＬ。能通过血－脑脊液屏障，脑脊液内药物浓度可达有效水平（１μｇ／ｍＬ），可使脑脊液中纤维蛋白降解产物降低到给药前的５０％左右。若按体重１０ｍｇ／ｋｇ或２０ｍｇ／ｋｇ静脉滴注，则血清抗纤溶活力可维持７～８ｈ，组织内可维持１７ｈ。口服量的３９％或静脉注射量的９０％于２４ｈ内经肾脏排出；可经乳汁分泌，乳汁中药物量约为母体的１％。

【作用与用途】本品为抗纤维蛋白溶解性氨基酸，能竞争性对抗纤溶酶激活因子，使纤溶酶原不能转变为纤溶酶，并有抑制纤溶酶的蛋白溶解活性。作用与氨甲苯酸相似，对纤维蛋白溶解活性增高所致出血效果好，作用较６－氨基己酸强１０倍，较氨甲苯酸２倍。用于消化道出血、外科手术出血及产后出血等。

【用法与用量】

１．口服１～１．５ｇ／次，２～４次／ｄ。

２．静脉注射或静脉滴注０．２５～０．５ｇ／次，３～４ｇ／ｄ，静脉注射用２５％葡萄糖注射液稀释，静脉滴注用生理盐水或５％～１０％葡萄糖注射液稀释。

【不良反应】可有头痛、头晕、恶心、呕吐、胸闷等。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。注射液：０．２５ｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】肾功能不全和有血尿者慎用，有血栓形成倾向或有栓塞性血管疾病史者禁用。

【药物相互作用】

１．与青霉素、苯唑西林有配伍禁忌。

２．与口服避孕药或雌激素合用有增加血栓形成的危险。

３．与其他凝血因子（如因子Ⅸ等）合用有形成血栓可能。

氨甲苯酸ＡｍｉｎｏｍｅｔｈｙｌｂｅｎｚｏｉｃＡｃｉｄ

其他名称：抗血纤溶芳酸，止血芳酸，ＰＡＭＢＡ。

【药代动力学】口服后胃肠道吸收率为６９％±２％，体内分布浓度大小依次为肾、肝、心、脾、肺、血液等。服药后３ｈ血药浓度即达高峰，按７．５ｍｇ／ｋｇ口服，峰值一般为４～５μｇ／ｍＬ，口服后８ｈ血药浓度已降到很低水平；静脉注射后血药浓度可维持３～５ｈ。本品不易通过血－脑屏障，但能通过胎盘。口服２４ｈ后，给药总量的３６％±５％以原形随尿液排出，静脉注射则排出６３％±１７％，其余为乙酰化衍生物。

【作用与用途】本品有抗纤维蛋白溶解作用，其作用机制同６－氨基己酸，效果较之强４～５倍，口服易吸收，毒性低，不易形成血栓。适用于纤维蛋白溶解亢进所致的出血，如肺、肝、胰、前列腺、甲状腺、肾上腺等手术所致异常出血，ＤＩＣ、产后出血、肺结核咯血、血尿、上消化道出血及链激酶、尿激酶过量所致的出血。

【用法与用量】

１．静脉注射０．１～０．３ｇ／次，用５％葡萄糖注射液或生理盐水１０～２０ｍＬ稀释，缓慢注射，每日最大量０．６ｇ／次；儿童０．１ｇ／次。

２．口服０．２５～０．５ｇ／次，３次／ｄ。

【不良反应】用量过大可促进血栓形成。

【制剂与规格】注射液：０．０５ｇ（５ｍＬ）、０．１ｇ（１０ｍＬ）。片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】有血栓形成倾向或有血栓栓塞病史者禁用或慎用。

【药物相互作用】参见氨甲环酸。

抑肽酶Ａｐｒｏｔｉｎｉｎ

其他名称：胰蛋白酶抑制剂，抑胰肽酶，郝素林。

【药代动力学】口服无效，静脉注射后迅速分布至细胞外液，正常情况下不通过血－脑屏障，由肾细胞溶酶体代谢失活而随尿液排泄（不以原形从尿排泄，不干扰尿激酶清除尿路纤维蛋白血凝块的作用，是其主要优点之一），ｔ１／２约为１０ｈ。

【作用与用途】抑制纤溶酶及纤溶酶原的激活因子，阻止纤溶酶原的活化。抑制激肽释放酶，减少激肽释放，使小血管收缩，降低毛细血管通透性，并抑制凝血因子Ⅻ、Ⅺ的活性。用于预防和治疗各种纤维蛋白溶解亢进所致的急性出血及严重休克等。

【用法与用量】

１．治疗纤溶亢进所致急性出血首次静脉注射８万～１２万ｕ，以后每２ｈ静脉滴注１万ｕ，直至出血停止。

２．预防手术出血应在术前１ｄ开始，２万ｕ／ｄ，共３ｄ。

【不良反应】偶有过敏反应，注射过快可出现恶心、发热、瘙痒、荨麻疹等。

【制剂与规格】注射液：１万ｕ（５ｍＬ）、２．５万ｕ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．过敏体质者用药前应做皮试。

２．静脉注射宜缓慢，不超过４０００ｕ／ｍｉｎ。

３．推荐使用抑肽酶的同时静脉给予Ｈ２受体拮抗剂。

４．避免与β－内酰胺类抗生素合用。

【药物相互作用】

１．本品可加强神经肌肉阻滞药的作用。

２．纤维蛋白溶酶（链激酶、尿激酶、阿替普酶等）与本品的作用相对抗，故本品可用来抑制这些药物引起的出血。

３．曾有报道本品可抑制血管紧张素转化酶抑制剂的降压作用。

鱼精蛋白Ｐｒｏｔａｍｉｎｅ

其他名称：硫酸鱼精蛋白。

【药代动力学】注射后０．５～１ｍｉｎ即能发挥止血功能，作用持续约２ｈ，ｔ１／２与用量相关，用量越大，ｔ１／２越长。

【作用与用途】本品能与肝素结合，使肝素失去抗凝功能。１ｍｇ鱼精蛋白可中和１００ｕ肝素。用于肝素过量所致的出血、自发性出血如咯血、产后出血等。

【用法与用量】静脉注射或静脉滴注：①抗肝素过量，本品用量与最后一次使用肝素量相同，一般一次用量不超过５０ｍｇ，缓慢静脉注射；②抗自发性出血，每日５～８ｍｇ／ｋｇ，分２次，间隔６ｈ，用生理盐水３００～５００ｍＬ稀释后静脉滴注，连用不宜超过３ｄ。

【不良反应】高浓度快速注射可致低血压、胸闷、心悸、面红等。

【制剂与规格】注射液：５０ｍｇ（５ｍＬ）、１００ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】静脉注射宜缓慢。

【药物相互作用】本品可延长某些胰岛素制剂的作用。

人凝血因子ⅧＨｕｍａｎＣｏａｇｕｌａｔｉｏｎＦａｃｔｏｒⅧ

其他名称：抗甲种血友病因子，抗血友病球蛋白，ＡＨＧ，ＦＶⅢ，海莫莱士，康斯平。

【药代动力学】注射后０．５～１ｍｉｎ即能发挥止血功能，作用持续约２ｈ，静脉给药的ｔ１／２为４～２４ｈ，平均约１２ｈ，鱼精蛋白可对抗其抗凝作用。ＦⅧ不能通过胎盘。

【作用与用途】本品是由健康人新鲜血浆分离、提纯、冻干的凝血因子Ⅷ浓缩剂，每１００ＩＵ相当于１００ｍＬ新鲜血浆中凝血因子Ⅷ的含量，对凝血因子Ⅷ缺乏所致的凝血因子Ⅷ缺陷有纠正作用。专用于治疗和预防甲型血友病患者的出血症，并可用于获得性ＦⅧ缺乏症。用于血管性血友病（ｖＷＤ），可纠正止血缺陷，改善出血情况。

【用法与用量】静脉滴注：以３０～３７℃注射用水溶解，用有输血滤网的输血器滴注，１ｈ内滴完，其用量根据下公式计算：

所需凝血因子Ⅷ总量（ＩＵ或ｍＬ）＝（欲达到的血浆止血水平％－患者血浆水平％）×０．０７体重（ｋｇ）×（１－血细胞比容），或按体重每千克输入１ＩＵ凝血因子，可使血液中凝血因子Ⅷ水平提高２％左右。轻度出血，须将患者血液中凝血因子Ⅷ含量提高到正常人的１５％左右，并维持２４～７２ｈ；中度出血或小手术，需提高到２０％～３０％，维持４８～９６ｈ；大出血或大手术，需提高到５０％～８０％，维持４～１４ｄ。后期的维持量可适当减少。根据半衰期，应每８～１２ｈ给药一次，直到伤口愈合、出血停止。

【不良反应】滴注速度过快可引起恶心、头晕、头痛，大量反复滴注可出现过敏、溶血反应和肺水肿，心脏病者慎用。

【制剂与规格】冻干制剂：５０ＩＵ、１００ＩＵ、２００ＩＵ、３００ＩＵ、４００ＩＵ。

【注意事项】

１．本品溶解后应立即使用，切忌剧烈振荡，如发现有大块不溶物禁用。

２．应保存于１０℃以下避光干燥处，严禁冰冻。

注射用重组人凝血因子ⅧＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＣｏａｇｕｌａｔｉｏｎＦａｃｔｏｒⅧｆｏｒＩｎｊｅｃｔｉｏｎ

其他名称：ｒＦⅧ，拜科奇。

【药代动力学】注射１０ｍｉｎ后，ｒＦⅧ平均恢复率为（２．１％±０．３％）／（ＩＵ·ｋｇ），生物半衰期为８～１３ｈ。ｒＦⅧ能缩短活化部分凝血活酶时间，其恢复率和半衰期在治疗的２４周内没有改变，表明持续有效。尚无证据表明产生了ｒＦⅧ抑制物。

【用法与用量】用于治疗凝血因子ＦⅧ缺乏的甲型血友病。在纠正或预防出血、急诊或择期手术中，本品可暂时替代缺失的凝血因子ＦⅧ。按每千克体重１ＩＵ的量给予人凝血因子Ⅷ，可使循环血液中的因子Ⅷ水

平增加２％～２．５％。

剂量计算如下：所需因子Ⅷ单位（ＩＵ）／次＝０．５×患者体重（ｋｇ）×需提升的因子Ⅷ活性水平（正常的％）

例：所需因子Ⅷ单位（ＩＵ）／次＝０．５×５０（ｋｇ）×３０（％）＝７５０ＩＵ

一般推荐剂量如下。

１．轻度至中度出血单一剂量１０～１５ＩＵ／ｋｇ，将因子Ⅷ水平提高到正常人水平的２０％～３０％。

２．较严重出血或小手术需将因子Ⅷ水平提高到正常人水平的３０％～５０％，通常首次剂量为１５～２５ＩＵ／ｋｇ。如需要，每隔８～１２ｈ给予维持剂量１０～１５ＩＵ／ｋｇ。

３．大出血危及生命的出血，如口腔、泌尿系统及中枢神经系统出血或重要器官如颈、喉、腹膜后、髂腰肌附近的出血，首次剂量４０ＩＵ／ｋｇ，然后每隔８～１２ｄ给予维持剂量２０～２５ＩＵ／ｋｇ。疗程需由医生决定。

４．手术只有当凝血因子Ⅷ抑制物水平无异常增高时，方可考虑择期手术。手术开始时血液中因子Ⅷ浓度需达到正常人水平的６０％～１２０％。通常在术前按３０～４０ＩＵ／ｋｇ给药。术后４ｄ内因子Ⅷ最低应保持在正常人水平的６０％，接下去的４ｄ减至４０％。

５．获得性因子Ⅷ抑制物增多症超过治疗血友病患者所需剂量１倍以上。

【不良反应】寒战、恶心、头晕或头痛，这些症状通常是暂时的。有可能发生过敏反应。应给予大剂量的凝血因子Ⅷ，一般【制剂与规格】注射液：２５０ＩＵ、５００ＩＵ、１０００ＩＵ。

【注意事项】

１．大量反复输入本品时，应注意过敏反应、溶血反应及肺水肿的可能性。

２．本品溶解后，一般为澄清略带乳光的溶液，允许微量细小蛋白颗粒存在。

３．本品对Ⅸ缺乏因子（乙型血友病）或Ⅺ因子缺乏（丙型血友病）均无效，只有确诊为Ⅷ因子缺乏，方可使用本品。

４．本品不得用于静脉以外的注射途径。

５．本品被溶解后应立即使用，１ｈ内用完。不能使用超过有效期的产品。

６．目前尚无ＦⅧ对动物生殖影响的研究，也不清楚因子Ⅷ用于孕妇是否会对胎儿造成损害或影响生育能力。人凝血因子Ⅷ制剂仅在十分必要的情况下才给孕妇使用。

【药物相互作用】应单独滴注，避免与激活的或未激活的凝血酶原复合物联用。

重组人凝血因子ⅦａＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＣｏａｇｕｌａｔｉｏｎⅦａ

其他名称：诺其（ＮｏｖｏＳｅｖｅｎ）。

【药代动力学】单剂量给予凝血因子Ⅶ缺乏病患者１５ｍｇ／ｋｇ和３０ｍｇ／ｋｇ后，体内总清除率为７０．８～７９．１ｍＬ／（ｋｇ·ｈ），稳态表观分布容积为２８０～２９０ｍＬ／ｋｇ，平均滞留时间为３．７３～３．８ｈ，其ｔ１／２成人为２．８２～３．１１ｈ，儿童略短。平均血浆回收率约为２０％。

【作用与用途】本品在药理剂量下能够在活化血小板表面将ＦⅩ转化为ＦⅩａ，ＦⅩａ在损伤部位形成血凝块（正常情况下，血小板只在损伤局部活化，因此能够防止在不需要形成血栓的部位形成血栓）。这种独特的作用机制只在出血部位发挥作用而没有血栓并发症，Ⅶａ（诺其）在没有ＦⅧ或Ⅸ的情况下也能安全有效的止血。适用于下列患者的出血发作及预防外科手术或有创操作过程中的出血：①凝血因子Ⅷ或Ⅸ的抑制物＞５ＢＵ的先天性血友病患者。②预计对注射ＦⅧ或ＦⅨ具有高记忆应答的血友病患者。③获得性血友病患者。④先天性ＦⅦ缺乏患者。⑤具有ＧＰⅡｂ－Ⅲａ和（或）ＨＬＡ抗体且既往或现在对血小板滴注无效的血小板无力症患者。

【用法与用量】

１．伴有抑制物的血友病Ａ或Ｂ，或获得性血友病应在出血发作开始后尽早用药。推荐起始量为９０μｇ／ｋｇ，静脉注射，初次注射后可能需要再次注射，最初间隔２～３ｈ，以后根据病情，可间隔４ｈ、６ｈ、８ｈ或１２ｈ给药。

２．轻至中度出血发作早期干预的剂量为９０μｇ／ｋｇ，静脉注射可有效治疗轻中度关节、肌肉和黏膜或皮肤出血。给药间隔３ｈ，给药１～３次达止血效果。

３．严重出血起始剂量为９０μｇ／ｋｇ静脉注射。根据出血情况，间隔２ｈ一次，直至临床情况改善，可持续１～２ｄ，若病情需要可改为间隔４ｈ、６ｈ、８ｈ、１２ｈ，可能需治疗２～３周。

４．有创操作或外科手术术前立即静脉注射９０μｇ／ｋｇ，２４ｈ重复此量，大外科手术应间隔２～４ｈ给药，连续６～７ｄ，直至痊愈。

５．ＦⅦ缺乏１５～３０μｇ／ｋｇ静脉注射间隔４～６ｈ，直至止血。

６．血小板无力症治疗对出血和预防有创操作或外科手术，推荐起始量为９０μｇ／ｋｇ，静脉注射，用药间隔２ｈ，为确保有效止血，应至少给药３次。对非难治性患者，血小板滴注仍是一线治疗。

【不良反应】

１．心血管系统可有心肌梗死、心律失常、心绞痛、高血压等。

２．神经系统有头痛、共济失调、脑缺血、脑梗死。

３．血液系统有出血、凝血障碍、纤维蛋白原减少、ＤＩＣ、动脉血栓、静脉血栓。

４．其他有恶心、呕吐；ＡＬＴ、ＡＬＰ、ＬＤＨ及凝血酶原升高；肾功能不全、肺栓塞、Ⅶ因子抗体产生、过敏反应等。

【制剂与规格】粉针剂：６０Ｋｕ（相当于１．２ｍｇ，配制后溶液浓度为３０Ｋｕ／ｍＬ）。

【注意事项】

１．动脉粥样硬化、挤压伤出血、ＤＩＣ、颅内出血、败血症患者慎用。

２．对检验值或诊断的影响：用药后ＰＴ和ＡＰＴＴ缩短。

３．用本品前后应监测ＦⅦ缺乏症患者的ＰＴ和ＦⅦ的凝血活性，若用推荐剂量后，未达预期水平或出血未得到控制，应怀疑ＦⅦ的活性，是否已产生抗体。

【药物相互作用】本品与凝血因子浓缩物间潜在的相互作用和风险尚不明确。应避免与激活或未激活的凝血酶原复合体浓缩物同用。

人纤维蛋白原ＨｕｍａｎＦｉｂｒｉｎｏｇｅｎ

其他名称：法布莱士，康维生。

【药代动力学】ｔ１／２为３～５ｄ。

【作用与用途】本品是以健康人血浆采用低温乙醇法提取并经灭活病毒处理后冻干而成。纤维蛋白原对维持正常凝血和止血功能有重要作用，在凝血酶作用下，溶胶状态纤维蛋白原转变为不溶性纤维蛋白，促使血液凝固。当纤维蛋白原浓度达５００～１０００ｍｇ／Ｌ时，即可维持正常止血；当其低于需要量的６８％时，血液不能正常凝固。静脉滴注本品后可迅速提高血中纤维蛋白原浓度，滴注４ｇ能使成人每１００ｍＬ血浆中纤维蛋白原浓度提高１００ｍｇ。临床用于低纤维蛋白原血症、无纤维蛋白原血症、肝病致纤维蛋白原减少、ＤＩＣ致纤维蛋白原消耗增加、异常纤维蛋白原血症。

【用法与用量】静脉滴注：成人一般首剂１～２ｇ，如需要可继续给予；大出血时需立即给予４～８ｇ。

【不良反应】

１．少数患者可出现过敏反应、发热、发绀、心动过速。

２．反复多次用药可产生抗纤维蛋白原抗体。

【制剂与规格】冻干制剂：１ｇ、１．５ｇ。

【注意事项】

１．本品不能与其他药物合用。

２．有血栓倾向者禁用。

３．纤维蛋白原制品溶解后２ｈ内用完。

４．ＤＩＣ时应在用肝素的基础上输入纤维蛋白原。

第五节 抗凝血药

肝素钠ＨｅｐａｒｉｎＳｏｄｉｕｍ

其他名称：海普林，吉派林，美得喜。

【药代动力学】口服不吸收，皮下、肌内、静脉注射均吸收良好，吸收后分布于血浆中，部分可弥散到血管外组织间隙，不能通过胸膜、腹膜和胎盘。起效时间与给药方式有关，直接静脉注射立即发挥最大抗凝作用，以后逐渐下降，３～４ｈ恢复正常，一次静脉注射给予负荷剂量立即发挥抗凝效应，否则起效时间取决于滴注速度，皮下注射一般在２０～６０ｍｉｎ起效，且有个体差异。静脉注射后能与血浆低密度脂蛋白高度结合成复合物，也可与球蛋白和纤维蛋白结合。静脉注射后ｔ１／２为１～６ｈ，平均１．５ｈ，并与剂量呈相关性。静脉注射１００ｕ／ｋｇ、２００ｕ／ｋｇ及４００ｕ／ｋｇ，其ｔ１／２分别为５６ｍｉｎ、９６ｍｉｎ及１５２ｍｉｎ。本品在肝内代谢，经肝素酶的作用，部分分解为尿肝素。经肾脏排泄，大量静脉注射后５０％以原形排泄，慢性肝肾功能不全及过度肥胖者，本品的代谢及排泄延迟，并有体内蓄积的可能。血浆浓度不受透析影响。

【作用与用途】本品为广谱抗凝药，主要通过抗凝血酶Ⅲ（ＡＴⅢ）和肝素辅助因子Ⅱ（ＨＣⅡ）发挥抗凝作用。适用于防治动静脉血栓形成、急性心肌梗死、肺栓塞、脑血栓形成、血栓性静脉炎及术后血栓形成、各种原因所致的ＤＩＣ、体外循环、血液透析、心导管检查等。

【用法与用量】

１．静脉滴注成人３１２５～６２５０ｕ（２５～５０ｍｇ）／ｄ，加入生理盐水５００ｍＬ中持续静脉滴注，或首次用３１２５ｕ，以后每４～６ｈ用２５０ｕ静脉滴注。

２．皮下注射３１２５ｕ，每１２ｈ一次。一日总量如控制在１２５００ｕ，一般不需监测ＡＰＴＴ。

【不良反应】

１．过量可致自发性出血（如皮肤黏膜出血、尿血、便血），偶可引起血小板减少。

２．少数患者使用后可发生过敏反应，如荨麻疹、哮喘、结膜炎、发热等。

３．长期用药可致脱发和短暂的可逆性秃头症、骨质疏松和自发性骨折。

【制剂与规格】注射液：１０００ｕ（２ｍＬ）、５０００ｕ（２ｍＬ）、１２５００ｕ（２ｍＬ）。１２５００ｕ＝１００ｍｇ。

【注意事项】

１．肝素过量发生出血时可用硫酸鱼精蛋白中和（１ｍｇ鱼精蛋白中和１０００ｕ肝素）。

２．对肝素过敏、有出血倾向、术后、先兆流产或产后、消化性溃疡、活动性肺结核者禁用。

３．肌内或皮下注射刺激性较大，应选用细针头做深部肌内或皮下脂肪组织内注射。

【药物相互作用】

１．与甲巯咪唑（他巴唑）、丙硫氧嘧啶有协同作用。

２．与双香豆素及其他非甾体类消炎镇痛药合用能抑制血小板功能，诱发胃肠道溃疡出血。

３．与双嘧达莫、右旋糖酐合用，可抑制血小板功能。

４．与肾上腺皮质激素、促皮质激素等合用更易诱发胃肠道溃疡出血。

５．依他尼酸、组织型纤溶酶原复合物（ｔ－ＰＡ）、尿激酶、链激酶等与本品合用有加重出血的危险。

６．洋地黄、四环素、尼古丁、抗组胺药可能部分对抗本品的抗凝作用。

７．硫酸鱼精蛋白可中和本品的作用。

依诺肝素钠ＥｎｏｘａｐａｒｉｎＳｏｄｉｕｍ

其他名称：依诺肝素，克赛。

【药代动力学】皮下注射达最大效应的时间为３～５ｈ，持续时间为２４ｈ，生物利用度为９２％，这取决于抗凝因子Ⅹａ的活性。动物研究显示，本品在肾、肝和脾选择性聚集，Ｖｄ为６～７Ｌ／ｋｇ。本品皮下注射ｔ１／２为３～４ｈ，静脉注射ｔ１／２为２ｈ，老年人ｔ１／２为６～７ｈ，肾衰竭患者ｔ１／２平均延长１．７倍。本品由肾脏排泄。

【作用与用途】本品为低分子量肝素制剂，其分子量为４０００～６０００Ｄ，有明显的抗凝血因子Ⅹａ作用，而抗凝血酶（Ⅱａ）作用弱，有很强的抗血栓作用，对血小板聚集无明显影响，出血副作用较常规肝素钠轻。用于防治深部静脉血栓、ＤＩＣ、脑血栓形成、血液透析、血管成形术及体外循环抗凝时。

【用法与用量】

１．皮下注射预防术后静脉血栓形成，２０ｍｇ／ｄ，首次术前２ｈ用，７～１０ｄ后，剂量可增至４０ｍｇ／ｄ；对重度血栓栓塞危险者，特别是血管成形术后者，４０ｍｇ／ｄ。

２．血管内注射１ｍｇ／ｋｇ，从动脉导管中注入。用于体外循环，０．５～０．７ｍｇ／ｋｇ；用于血液透析时，１ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】有报道，鞘内硬膜外麻醉和术后置留硬膜外导管的同时，注射本品可导致脊柱内出血，从而引起不同程度的神经损伤（包括长期或永久性的麻痹）。其他参见肝素钠。

【制剂与规格】注射液：２０ｍｇ（０．２ｍＬ）、４０ｍｇ（０．４ｍＬ）、２００ｍｇ（２ｍＬ）、５００ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．慎用于肝肾功能不全者、未控制的高血压患者及消化道溃疡患者。

２．孕妇慎用，早期妊娠者勿用。

３．与维生素Ｋ、非甾体抗炎药及右旋糖酐等并用易发生相互作用。

４．使用过量时可用鱼精蛋白中和。

【药物相互作用】参见肝素钠。

肝素钙ＨｅｐａｒｉｎＣａｌｃｉｕｍ

其他名称：钙保明，钙肝素。

【药代动力学】口服不吸收，必须注射给药，静脉注射后其活性成分肝素８０％与血浆蛋白结合，其他则被血细胞膜吸附并很快进入组织。本品不通过胎盘，不分泌到乳汁，不能被透析。正常人ｔ１／２为１～２ｈ，并随剂量增加而延长，肝炎患者ｔ１／２缩短，但肝硬化者则延长。本品的清除主要是与血浆蛋白、细胞膜结合，部分代谢为去硫酸的肝素，部分以肝素原形排出。

【作用与用途】本品具抗凝血和抗血栓作用，并有降血脂、抗炎、抗过敏作用。本品经皮下注射后，在血液循环中缓慢扩散，不减少细胞间毛细血管的钙胶质，不改变血管壁的通透性，不引起抗ＡＴ－Ⅲ减少，有利于肝素发挥作用，出血副作用少。小剂量时不需实验室监测。适用于预防和治疗血栓性疾病、肾脏疾病、高脂血症、小儿呼吸窘迫综合征、暴发型脑膜炎球菌败血症（华－弗综合征）、暴发性紫癜、溶血性尿毒症、ＤＩＣ等。

【用法与用量】

１．大剂量３００００ｕ／ｄ，用生理盐水或林格液稀释静脉后滴注，用于急性肺栓塞、急性高凝状态，亦可８０００～１００００ｕ，每８ｈ一次。

２．中剂量２００００ｕ／ｄ，或８～１２ｈ一次，皮下注射，用于ＤＩＣ和血栓性疾病。

３．小剂量５０００～７５００ｕ／次，皮下注射，连用５～７ｄ，用于治疗冠心病、不稳定型心绞痛。

【不良反应】基本同肝素钠，但皮下注射局部疼痛刺激较前者为轻。

【制剂与规格】注射液：５０００ｕ（１ｍＬ）、７５００ｕ（１ｍＬ）、１００００ｕ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．应用大、中剂量时需实验室监测。

２．过量可用鱼精蛋白对抗。

３．勿做肌内注射。

４．肝肾功能不全者慎用，重度高血压、消化道溃疡及易出血的其他一切器质性病变、视网膜血管病患者，孕妇，服用影响凝血功能药物者及老人慎用。

５．凝血因子缺失、重度血管通透性病变、急性出血、流产、脑及脊髓术后、急性细菌性心内膜炎患者、对肝素过敏者禁用。

【药物相互作用】参见肝素钠。

达肝素钠ＤａｌｔｅｐａｒｉｎＳｏｄｉｕｍ

其他名称：低分子量肝素钠（ＬｏｗＭｏｌｅｃｕｌａｒＷｅｉｇｈｔＨｅｐａｒｉｎＳｏｄｉｕｍ），法安明，吉派林。

【药代动力学】口服不吸收，静脉注射后３ｍｉｎ起效，达最大效应的时间为２～４ｈ，ｔ１／２约为２ｈ。皮下注射后２～４ｈ起效，达最大效应时间为３ｍｉｎ，ｔｍａｘ为３～４ｈ，ｔ１／２为３～５ｈ，生物利用度为８７％。多次给药后效应可维持１０～２４ｈ。主要经肾排泄。

【作用与用途】低分子量肝素（ＬＭＷＨ）较普通肝素皮下注射生物利用度高、半衰期长，不需常规监测，出血发生率低。用于预防血液透析时体外循环的血栓形成，长期卧床或恶性肿瘤的患者的深静脉栓塞及肺静脉栓塞，不稳定型心绞痛，ＤＩＣ等，也可用于全髋或膝关节置换术等。

【用法与用量】

１．血液透析或血液滤过慢性肾衰竭，静脉注射或皮下注射，以７０～８０ＩＵ／ｋｇ，单次给药。急性肾衰竭，连续给药，透析前给初始剂量３０～４０ＩＵ／ｋｇ，之后按１０～１５ＩＵ／ｈ维持静脉滴注。高度出血危险的肾衰，初始剂量１０～１５ＩＵ／ｋｇ，之后按５ＩＵ／ｈ维持静脉滴注。特殊情况，应根据需要个体化调整。

２．治疗不稳定型心绞痛皮下注射２５００ＩＵ，每１２ｈ一次，（最大剂量为每１２ｈ１００００ＩＵ）。

３．预防手术有关的血栓形成术前１～２ｈ皮下注射２５００ＩＵ，１２ｈ后再注射２５００ＩＵ，以后１次／ｄ，５０００ＩＵ，连续５ｄ。

４．治疗深静脉血栓皮下注射１２０ＩＵ／ｋｇ，１次／ｄ，每日总量不超过１８０００ＩＵ。

【不良反应】参见肝素钠。

【制剂与规格】注射液：２５００ＩＵ、３０００ＩＵ、５０００ＩＵ、１００００ＩＵ。

【注意事项】

１．对本品及猪肉制品过敏者，有活动性出血者，有使用本品诱导的血小板减少症史或血小板减少且在体外试验中本品引起血小板聚集试验阳性者禁忌使用。

２．急性胃、十二指肠溃疡出血和脑出血，严重凝血疾患，细菌性心内膜炎，近期接受神经或眼科手术和硬膜外麻醉者，未控制的重症高血压患者。

３．本品不可肌内注射。

４．用药过量可用鱼精蛋白中和，鱼精蛋白１ｍｇ可抑制１００ＩＵ肝素钠的抗凝作用。

【药物相互作用】参见肝素钠。

那屈肝素钙ＮａｄｒｏｐａｒｉｎＣａｌｃｉｕｍ

其他名称：低分子量肝素钙，立迈青，速碧林。

【药代动力学】皮下注射后３ｈ达血药浓度峰值，生物利用度接近１００％，Ｖｄ为３～７Ｌ／ｋｇ。静脉注射或皮下给药后血浆抗凝血因子Ⅹａ活力消除，ｔ１／２为２ｈ、２．２～３．６ｈ。本品通过非渗透性肾机制清除，血浆清除率为１．１７Ｌ／ｈ，肾功能损害患者其血浆清除率较健康人明显减少（０．６～０．８Ｌ／ｈ），ｔ１／２约为３．５ｈ。本品不能通过胎盘屏障，对胎儿循环中抗凝血因子Ⅹａ和抗凝血因子Ⅱａ活性无影响。

【作用与用途】本品为低分子肝素钙，平均分子量为４５００Ｄ，有明显的抗Ⅹａ活性，抑制动、静脉血栓形成，而对凝血和纤溶系统影响小，产生抗栓作用时出血可能性小。用于血液透析时预防血凝块形成及防治深部静脉血栓形成。

【用法与用量】皮下或静脉注射：本品２５００抗ＸａＩＵ或５０００抗ⅩａＩＵ用时加注射用水１ｍＬ溶解。①血液透析时预防血凝块形成，每次透析开始时应从血管通道动脉端注入５０００抗ⅩａＩＵ，透析中不再增加剂量或遵医嘱。②治疗深部静脉血栓形成，术前１～２ｈ，皮下注射２５００抗ⅩａＩＵ，术后２５００抗ⅩａＩＵ／ｄ，皮下注射，连用５ｄ。腹壁皮下注射或遵医嘱。

【不良反应】参见肝素钠。

【制剂与规格】注射剂：２５００抗ⅩａＩＵ、５０００抗ⅩａＩＵ。

【注意事项】同低分子肝素钠。

【药物相互关系】参见达肝素钠。

藻酸双酯钠ＡｌｇｉｎｉｃＳｏｄｉｕｍＤｉｅｓｔｅｒ

其他名称：ＰＳＳ，仙诺。

【药代动力学】口服吸收慢而不规则，在血中几乎全部与血浆蛋白结合。１２～２４ｈ生效，１～３ｄ血药浓度达峰，一般作用可持续４～７ｄ，主要积聚在肺、肝、脾和肾中。在肝内经微粒体酶代谢为无活性化合物，从尿中排出。

【作用与用途】本品为类肝素制剂，具抗凝血、降血脂、扩张血管、改善微循环的作用，并有一定的抗凝血作用，其效力为肝素的１／３～１／２。用于防治脑血栓、脑动脉硬化及高脂血症，也可用于高血压、冠心病、ＤＩＣ、血栓性静脉炎、慢性肾小球肾炎及流行性出血热等。

【用法与用量】

１．静脉滴注每日１～３ｍｇ／ｋｇ（５０～１００ｍｇ），加入生理盐水或５％葡萄糖注射液稀释后缓慢滴注，１０～１４ｄ为１个疗程。

２．口服５０～１００ｍｇ／次，３次／ｄ。

【不良反应】静脉滴注速度超过６０滴／ｍｉｎ，可有头晕、恶心、心悸、皮肤灼热等，过量可导致出血倾向。

【制剂与规格】注射液：５０ｍｇ（１ｍＬ）、１００ｍｇ（２ｍＬ）。片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．有出血病史，如血友病、脑出血、消化道出血者禁用，肝肾功能异常、低血压、过敏体质者慎用。

【药物相互作用】

１．与多柔比星合用，对多柔比星肾病有显著保护作用。可显著降低肾病尿蛋白排泄，纠正脂质代谢紊乱，保护肾小球电荷屏障，延缓肾病发展。

２．与广谱抗生素、肝药酶抑制剂（如甲硝唑、西咪替丁）等合用，抗凝作用增强。

３．与保泰松、甲苯磺丁脲等竞争血浆蛋白，使其游离药物浓度升高。

４．与肝药酶诱导剂（如巴比妥类等）合用，加速其代谢，抗凝作用减弱。

华法林钠ＷａｒｆａｒｉｎＳｏｄｉｕｍ

其他名称：苯丙酮香豆素，华法林钠。

【药代动力学】本品口服１２～２４ｈ起效，抗凝血的最大效应时间为７２～９６ｈ，抗血栓的最大效应时间为６ｄ。单次给药的持续时间为２～５ｄ，多次给药的持续时间为４～５ｄ。本品由胃肠道迅速吸收，生物利用度为１００％，蛋白结合率为９９．４％。可通过胎盘，并经乳汁分泌。

【作用与用途】本品为双香豆素类口服抗凝药，通过竞争性拮抗维生素Ｋ而发挥抗凝血作用。适用于防治血栓栓塞性疾病，也是治疗心肌梗死的辅助药。

【用法与用量】口服：成人开始１０～１５ｍｇ／ｄ，３ｄ后根据凝血酶原时间或凝血酶原活性来确定维持量（２～１０ｍｇ／ｄ）。用药期间凝血酶原时间应保持在２５～３０ｓ，凝血酶原活性至少应为正常值的２５％～４０％。

【不良反应】

１．过量易引起出血，偶有肝功能异常、胃肠不适、药物热、荨麻疹。

２．妊娠初期给药可致胎儿畸形，妊娠后期给药能引起胎儿及母体出血、死胎等。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ、５ｍｇ。

【注意事项】

１．用药期间应定期测定凝血酶原时间与活性，当凝血酶原时间超过正常的２．５倍，凝血酶原活性降至正常值的１５％以下时，应立即停药。

２．过量引起严重出血者，可口服或静脉注射维生素Ｋ１１０～２０ｍｇ解救。

３．手术或分娩后３ｄ内、妊娠初期和晚期、血友病、出血倾向、恶病质、活动性肺结核、重度高血压、胃肠道溃疡、亚急性心内膜炎、脑及眼科手术患者禁用。

【药物相互作用】

１．抑制本品的吸收、减低其抗凝作用的药物为抗酸药、轻泻药、灰黄霉素、利福平、格鲁米特、甲丙氨酯等。

２．维生素Ｋ、口服避孕药和雌激素等可竞争有关酶蛋白，促进因子Ⅱ、Ⅶ、Ⅸ、Ⅹ的合成，减弱本品的抗凝作用。

３．肝药酶诱导剂如苯妥英钠、苯巴比妥、螺内酯加速本品代谢，减弱本品作用。

４．肾上腺皮质激素既可增加又可减弱本品的抗凝作用，有导致消化道出血的危险，一般不合用。

５．阿司匹林、保泰松、羟布宗、甲芬那酸、水合氯醛、氯贝丁酯、磺胺药、丙磺舒、双硫仑、依他尼酸、奎尼丁和甲苯磺丁脲等与血浆蛋白的亲和力比本品强，使本品游离型增多，增强抗凝作用。

６．氯霉素、别嘌醇、甲硝唑、西咪替丁、单胺氧化酶抑制药、水杨酸盐、丙米嗪等使本品代谢降低、血药浓度升高、ｔ１／２延长。

７．各种广谱抗生素、长期服用液状石蜡或考来烯胺减少维生素Ｋ的吸收，影响凝血因子的合成，可增强本品的抗凝作用。

８．甲状腺素、同化激素、苯乙双胍等口服降糖药能促使本品与受体结合，增强本品的抗凝作用。

９．链激酶、尿激酶易导致危重出血，避免合用。

１０．盐酸肾上腺素、阿米卡星、间羟胺、缩宫素、盐酸氯丙嗪与盐酸万古霉素不能与本品合用。

双香豆乙酯ＥｔｈｙｌＢｉｓｃｏｕｍａｃｅｔａｔｅ

其他名称：新双香豆素，双香豆素乙酯（ＥｔｈｙｌＤｉｃｏｕｍａｒｏｌ）。

【药代动力学】口服吸收快而完全，血浆蛋白结合率高，几乎可达９０％。抗凝作用达峰时间一般为１８～３０ｈ。能透过胎盘屏障，并分泌入乳汁。主要经肝药酶代谢失活，ｔ１／２约为３ｈ，停药后４８～７２ｈ凝血酶原时间才恢复正常。本品代谢产物经肾随尿排出。

【作用与用途】本品为维生素Ｋ拮抗剂，通过与维生素Ｋ发生竞争性抑制，阻碍维生素Ｋ依赖因子（Ⅱ、Ⅻ、Ⅸ、Ⅹ）的合成而起抗凝血作用。用于预防和治疗血栓性疾病，如肺栓塞、心肌梗死、静脉血栓，降低外科大手术，如人工置换心脏瓣膜的静脉血栓发生率。

【用法与用量】口服：开始６００～９００ｍｇ／ｄ，分２～３次服用；第２日３００～６００ｍｇ，分２～３次服；以后３００～４５０ｍｇ／ｄ，分２～３次服用。应根据凝血酶原时间调节剂量，使凝血酶原时间维持在２５～３０ｓ。

【不良反应】同华法林。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】同华法林。

【药物相互作用】

１．与阿司匹林、保泰松、甲芬那酸、水合氯醛、丙磺舒、磺胺等合用，可增强本品抗凝作用。

２．与肝药酶抑制剂如氯霉素、别嘌醇、甲硝唑、西咪替丁、单胺氧化酶抑制药等合用，可增强本品抗凝作用。

３．与减少维素Ｋ吸收和影响凝血酶原合成的药物合用，可增强抗凝作用。

４．肾上腺皮质激素和苯妥英钠既可增加也可减弱本品的抗凝作用。

５．抗酸药、轻泻药可抑制口服抗凝药的吸收，使本品抗凝作用减弱。

６．本品不能与链激酶、尿激酶合用，以免发生严重出血。

蚓激酶Ｌｕｍｂｒｕｋｉｎａｓｅ

其他名称：博洛克，普恩复。

【药代动力学】口服易吸收，服药后４０～８０ｍｉｎ即可发挥作用，ｔ１／２为１．５～２．５ｈ。

【作用与用途】本品可降低纤维蛋白原含量、缩短优球蛋白溶解时间、降低全血黏度、增加组织纤溶酶原激活物（ｔ－ＰＡ）活性、增加纤维蛋白原降解产物等。用于缺血性脑血管病，使过高的纤维蛋白原和血小板凝集率降低，可改善症状并防止病情发展。

【用法与用量】口服：２粒／次，３次／ｄ，２０ｄ为１个疗程，饭前半小时服用。

【不良反应】可出现皮肤瘙痒、皮疹、恶心、腹泻、头痛、头晕，嗜酸性粒细胞增多等。

【制剂与规格】肠溶胶囊剂：３０万ｕ。

【注意事项】有出血倾向者慎用。

【药物相互作用】抑制血小板功能的药物可增强本品的抗凝作用。

抗凝血酶Ⅲ浓缩物

其他名称：抗凝血酶Ⅲ（ＨｕｍａｎＡｎｔｉｔｈｒｏｍｂｉｎⅢ，ＡＴⅢ）。

【作用与用途】本品为体内重要的凝血酶抑制剂，通过与丝氨酸酯酶的功能位点结合，形成复合物，能抑制血中７０％的凝血酶活性。对凝血因子Ⅹａ、Ⅺａ、Ⅻａ、Ⅸａ激肽释放酶等均有抑制作用，肝素与ＡＴⅢ结合后可使ＡＴⅢ增效１０～２０倍。ＡＴⅢ还可使纤溶酶、补体及血管舒缓素失活，并抑制血小板聚集反应。用于治疗ＡＴⅢ缺乏症、ＡＴⅢ分子结构异常（Ｂｕｄａｐｅｓｔ病）及ＤＩＣ所致ＡＴⅢ缺乏。

【用法与用量】静脉注射：１ｕ／ｋｇ可提高血浆ＡＴⅢ活性１％，用生理盐水稀释后用，先天性缺乏者需定期补充本品；严重患者，ＡＴⅢ低于５０％时，应隔１ｈ补充一次，使ＡＴⅢ保持在１００％左右；ＤＩＣ患者，第１日用ＡＴⅢ１０００ｕ，第２、３日各用５００ｕ，使ＡＴⅢ大于８０％，可同时加用肝素。

【不良反应】有通过血制品传播肝炎等疾病的危险性。

【制剂与规格】注射剂：５０ｕ、１００ｕ、５００ｕ。

加贝酯Ｇａｂｅｘａｔｅ

其他名称：甲磺酸加贝酯（ＧａｂｅｘａｔｅＭｅｓｉｌａｔｅ，ＦＯＹ），脉酸酯。

【药代动力学】家兔静脉注射后３０ｓ达到最大血药浓度，２ｍｉｎ后消失，兔血中生物ｔ１／２约为２４ｓ，静脉注射给药２４ｈ，体内放射度几乎完全消失。尿中代谢产物主要为脈基己酸。用ＲＨ－ＨＰＬＣ法测定人体血液中本品的ｔ１／２为（６６．８±３）ｓ。

【作用与用途】本品为多价丝氨酸蛋白酶抑制剂，可拮抗凝血酶、凝血因子Ⅹａ、Ⅱａ、纤维蛋白溶酶、激肽释放酶、胰蛋白酶和补体系统。其抗凝作用不通过抗凝血酶Ⅲ（ＡＴⅢ），并抑制血小板聚集。用于治疗ＤＩＣ高凝期，可单独或与肝素联合应用。

【用法与用量】静脉滴注：用于ＤＩＣ，１０００～２０００ｍｇ，加入５％葡萄糖注射液中持续静脉滴注，早晚各１次；用于急性胰腺炎，最初３日３００ｍｇ／ｄ，症状减轻后改为１００ｍｇ／ｄ，６～１０ｄ为一疗程。

【不良反应】注射血管局部疼痛、皮肤发红、轻度浅表静脉炎，偶有皮疹、过敏性休克等。

【制剂与规格】粉针剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．用药过程中应密切观察，谨防过敏。

２．勿将药液注入血管外。

３．多次使用应更换注射部位。

４．药液应随配随用。

第六节 纤维蛋白溶解药

链激酶Ｓｔｒｅｐｔｏｋｉｎａｓｅ

其他名称：链球菌激酶，ＳＫ。

【药代动力学】本品的血浆单向清除时间为１８～３０ｍｉｎ，生物半衰期为８２～１８４ｍｉｎ。应采用静脉滴注给药，链激酶－纤溶酶原复合物很快从血浆清除，但与抗纤溶酶相结合的纤溶酶则在血栓部位释出，后者可使停止滴注后的溶栓效果延长１２ｈ。本品本身不通过胎盘，与抗体结合后则可通过胎盘。

【作用与用途】本品为β溶血链球菌培养液中的提取物，主要作用机制为与纤溶酶原结合成复合物，使纤溶酶原侧链的基团激活，转变为纤溶酶，进而激活纤溶系统发生血栓溶解。本品对新近形成的血栓作用较好，对陈旧血栓作用差。适用于深静脉血栓、动脉血栓、急性肺栓塞、急性心肌梗死术后血栓形成。

【用法与用量】静脉滴注：首次５０万ｕ，加入生理盐水或５％葡萄糖注射液１００ｍＬ中３０ｍｉｎ内滴完；随后以１０万ｕ／ｈ的维持量，持续静脉滴注，第１日可用至２００万～３００万ｕ，以后根据病情酌减，每疗程３～５ｄ。

【不良反应】

１．本品为生物制品，易致过敏反应。

２．易致出血倾向。

【制剂与规格】冻干粉针剂：１０万ｕ、１５万ｕ、２０万ｕ、３０万ｕ。

【注意事项】

１．用药前应用地塞米松２～５ｍｇ或氢化可的松１００ｍｇ静脉滴注，异丙嗪２５ｍｇ肌内注射，以防过敏反应。

２．严重出血者可用６－氨基己酸或氨甲苯酸对抗纤溶酶作用。

３．低凝状态、有出血倾向、肝肾衰竭患者及孕妇、产妇禁用。

４．溶解时勿剧烈振荡，以免使药物活力降低。

【药物相互作用】

１．与阿司匹林合用增加出血危险。

２．本品可改变血小板功能，增强抗凝血作用，与吲哚美辛、双嘧达莫、保泰松、依替贝肽、华法林合用，发生出血的危险增加。

３．本品可部分拮抗肝素的凝血作用，故与肝素合用时，需提高肝素用量，并随时调整本品用量。

尿激酶Ｕｒｏｋｉｎａｓｅ

其他名称：尿活素，雅激酶，ＵＫ。

【药代动力学】静脉注射后纤溶酶活性迅速上升，１５ｍｉｎ达高峰，６ｈ后仍继续升高；纤维蛋白原降至１０００ｍｇ／Ｌ，２４ｈ后方缓慢回升至正常。本品在肝脏代谢，ｔ１／２约为２０ｍｉｎ，肝功能不全者ｔ１／２延长。少量药物随胆汁和尿液排出体外。

【作用与用途】本品为人尿或肾组织中提取的丝氨酸蛋白酶，主要作用为水解纤溶酶原的精氨酸５６０－缬氨酸５６１之间的肽链，使其转变为纤溶酶而达到溶栓作用。适用于急性心肌梗死、肺栓塞、脑血管栓塞、动静脉栓塞、视网膜动静脉栓塞等。本品作用较弱，不良反应较小。

【用法与用量】静脉滴注：①急性心肌梗死，用１００万～１５０万ｕ，６０～９０ｍｉｎ完成；②肺栓塞和新鲜深静脉血栓，用１５万～３０万ｕ，１２～２４ｈ滴完；③急性四肢缺血，可在血栓附近用导管滴入本品３．７万～７．５万ｕ／ｈ，根据体内纤维蛋白原含量加以调整。

【不良反应】主要不良反应是出血，可有胆固醇增高，血小板、白细胞减少，胃肠功能紊乱，黄疸，氨基转移酶轻度升高，偶有过敏反应。

【制剂与规格】粉针剂：５０００ｕ、１万ｕ、２．４万ｕ。

【注意事项】

１．有出血倾向时应停药，并给予抗纤溶酶药物。

２．严重肝功能损伤、低纤维蛋白原血症及出血体质者忌用。

３．药物溶解后应立即使用，不得用酸性液体稀释。

４．其他同链激酶。

【药物相互作用】与肝素合用时，本品活性受抑制，可每隔２～３ｈ交替给药。

阿替普酶Ａｌｔｅｐｌａｓｅ

其他名称：重组组织型纤溶酶原激活剂（ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＴｉｓｓｕｅＰｌａｓ⁃ｍｉｎｏｇｅｎＡｃｔｉｖａｔｏｒ，ｒｔ－ＰＡ）。

【药代动力学】静脉注射后本品迅速自血中清除，用药５ｍｉｎ后，总药量的５０％自血中消除，１０ｍｉｎ后体内剩余药量仅占总量的２０％，２０ｍｉｎ后则剩余１０％。其终末半衰期为３７５～３７７ｍｉｎ。本品主要在肝脏代谢。经肝脏和肾脏排泄。

【作用与用途】本品为内皮细胞分泌的天然纤溶酶原激活剂，对纤维蛋白血栓有特异的亲和力，故有特异选择性溶栓作用，而对循环血液中的纤维蛋白原作用少。用于急性心肌梗死、肺栓塞等血栓性疾病。

【用法与用量】静脉滴注或冠状动脉内滴注：常用滴速为１００ｍｇ／１８０ｍｉｎ；第１小时快滴，第２～３小时慢滴；或首剂１０ｍｇ静脉注射，而后９０ｍｇ持续静脉滴注３ｈ。

【不良反应】有出血倾向、出血性脑卒中、过敏反应。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ（１ｍｇ＝１０万ｕ）。

【注意事项】

１．凝血机制障碍者慎用，对庆大霉素过敏、脑出血、急性出血性疾病患者禁用。

２．不能与其他药配伍静脉滴注，也不能与其他药共用一个静脉滴注器具。

【药物相互作用】

１．与其他影响凝血功能的药物（双香豆素类、肝素）合用，会显著增加出血的危险。

２．与依替贝肽合用，有协同抗凝作用，使出血危险增加。

３．硝酸甘油可增加肝脏血流量，增加本品的清除率，使本品血浆浓度降低，使冠状动脉的再灌注减少、再灌注时间延长、血管再闭塞的可能性增加。

瑞替普酶Ｒｅｔｅｐｌａｓｅｒ

其他名称：重组瑞替普酶，派通欣。

【药代动力学】静脉给药起效时间为３０ｍｉｎ，ｔｍａｘ为３０～９０ｍｉｎ。血浆活性药物浓度、ＡＵＣ和Ｃｍａｘ的增加呈线性正相关性。本品主要经肾脏排泄，血浆清除率为２５０～４５０ｍＬ／ｍｉｎ，ｔ１／２为１３～１６ｍｉｎ。

【作用与用途】本品为重组纤溶酶原激活药、纤维蛋白溶解药，本品可使纤溶酶原激活为有活性的纤溶酶，以降解血栓中的纤维蛋白，发挥溶栓作用。还可使凝血因子Ⅰ、Ⅴ和Ⅷ降解。用于成人由冠状动脉血栓形成引起的急性心肌梗死的溶栓疗法，能改善心肌梗死后的心室功能，还可用于肺栓塞的溶栓治疗。

【用法与用量】只能静脉注射。一般用法：１０ＭＵ溶于１０ｍＬ注射水中，缓慢静脉注射２ｍｉｎ以上，共２次，间隔３０ｍｉｎ，尚无超过２次的重复用药经验。注射时应该用单独的静脉通路，不能与其他药物混合后给药，也不能与其他药物用共用的静脉通路。

【不良反应】

１．出血是最重要的并发症，出血包括颅内、腹膜后、消化道、泌尿道、呼吸道及穿刺或破损部位出血。

２．可引起充血性心力衰竭、心源性休克、血压下降、心律失常、脑卒中、恶心、呕吐、胆固醇栓塞等。

３．偶有呼吸困难、过敏反应。

【制剂与规格】粉针剂：５ＭＵ。

【注意事项】以下情况不宜应用本品：近１０ｄ内做过手术，患脑血管疾病，新近消化道、泌尿道出血，新近外伤、凝血功能障碍或长期使用口服抗凝药，患高血压、急性心肌炎或高度怀疑存在左心血栓、糖尿病引起的出血性眼病，患败血症性栓塞性静脉炎。

【药物相互作用】本品与其他心脏活性药物的相互作用尚无研究。在用本品治疗前及治疗后使用肝素、维生素Ｋ拮抗剂及抗血小板药（阿司匹林、双嘧达莫等），可能增加出血的危险。

降纤酶Ｄｅｆｉｂｒａｓｅ

其他名称：去纤酶。

【作用与用途】具纤维蛋白溶解活性，使纤维蛋白原和纤维蛋白溶解，故能溶解血栓，并能降低血液黏度，延长凝血酶原时间和凝血时间，有外周血管扩张作用。适用于脑血栓形成、眼底静脉栓塞、心肌梗死、肺栓塞、股动脉栓塞、深静脉血栓形成、高凝血症。可预防不稳定型心绞痛及心肌梗死，亦可用于血液高凝状态、血栓前状态及突发性耳聋。

【用法与用量】静脉滴注：急性发作期１０ｕ／次，１次／ｄ，连用３～５ｄ，非急性发作期首剂１０ｕ，维持量５～１０ｕ，２周为１个疗程。

【不良反应】偶有头晕、乏力、皮肤瘙痒、皮疹、尿中出现微量蛋白、出血倾向、一过性肝药酶增高。

【制剂与规格】注射液：２０ｕ（２ｍＬ）。粉针剂：５ｕ、１０ｕ。

【注意事项】

１．用药前须做过敏试验，用药后５～１０ｄ应减少活动，以免创伤出血。

２．有出血性病灶和凝血功能障碍者禁用。

【药物相互作用】

１．水杨酸类药物及抗凝药均可加强本品作用而引起意外出血。

２．抗纤溶药可拮抗本品作用。

巴曲酶Ｂａｔｒｏｘｏｂｉｎ

其他名称：东菱克栓酶。

【药代动力学】本品为纤维蛋白溶解药，首次给药的ｔ１／２为５．９ｈ，大部分代谢产物随尿排出。

【作用与用途】本品是一种类凝血酶，具降解纤维蛋白原的作用，还有明显的神经细胞保护作用。用于：治疗急性脑梗死；改善各种闭塞性血管病（血栓闭塞性脉管炎、深部静脉炎、肺栓塞等）引起的缺血性症状。改善末梢及微循环障碍（如突发性耳聋、振动病）。

【用法与用量】静脉滴注：首剂１０ＢＵ，以后维持量可减为５ＢＵ，隔日１次。先用生理盐水１００～２５０ｍＬ稀释后静脉滴注１～１．５ｈ。对给药前纤维蛋白原浓度＞４００ｍｇ／ｍＬ或重度突发性耳聋者，首剂２０ＢＵ，维持量可减为５～１０ＢＵ。通常疗程为１周，必要时间延长至３～６周。治疗急性缺血性脑血管病，３次为１个疗程；治疗突发性耳聋，必要时延长至６周。

【不良反应】

１．有动脉或深静脉损伤时，可能引起血肿。

２．可有头痛、头晕、麻木感，可有嗜酸性粒细胞升高、白细胞增高或减少、红细胞减少。

３．有出血倾向，偶有恶心，呕吐，胃肠功能紊乱，氨基转移酶轻度升高，蛋白尿、尿素氮及肌酐升高等。

【制剂与规格】注射液：５ＢＵ（０．５ｍＬ）、１０ＢＵ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．消化性溃疡、脑血管后遗症、重度意识障碍者慎用。

２．用药前及用药期间应监测纤维蛋白原、血小板聚集功能。

【药物相互作用】水杨酸类药、其他抗凝药、血小板抑制药可能增加出血倾向或使止血时间延长，溶栓药可能引起血栓栓塞，合用时应谨慎。


第七节 抗血小板聚集药

阿司匹林Ａｓｐｉｒｉｎ

其他名称：乙酰水杨酸。

【药代动力学】口服吸收迅速、完全。吸收从胃开始，到小肠上部已大部分被吸收。肠溶片吸收较慢。吸收后分布于各组织中，也能渗入关节腔和脑脊液中。蛋白结合率低，但水解后的水杨酸盐蛋白结合率为６５％～９０％，肾功能不全及妊娠时蛋白结合率低。单次服药后１～２ｈ达血药浓度峰值。解热镇痛时血药浓度为２５～５０μｇ／ｍＬ，抗风湿、抗炎时为１５０～３００μｇ／ｍＬ，抑制血小板聚集功能时为３０～５０μｇ／ｍＬ。本品在肝脏中代谢，从肾脏排泄。ｔ１／２为１５～２０ｍｉｎ，水杨酸盐的ｔ１／２取决于剂量大小和尿液的ｐＨ值。

【作用与用途】通过抑制环氧化酶阻碍花生四烯酸衍变为内过氧化物ＰＧＧ２、ＰＧＨ２和ＴＸＡ２，抑制了血小板的聚集和释放。临床常采用小剂量防治冠脉和脑血管栓塞性疾病，减少急性心肌梗死发生率及冠心病猝死率。

【用法与用量】口服：２５～１００ｍｇ／ｄ。

【不良反应】有出血倾向及凝血障碍，有过敏反应如皮疹、哮喘发作。

【制剂与规格】肠溶片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】出血性疾病、消化性溃疡、严重肝病患者及孕妇忌用。

【药物相互作用】

１．本品可降低降压药和利尿药作用；降低丙磺舒、磺吡酮的排尿酸作用。尿酸化药物可降低本品的排泄，使血药浓度升高，致毒性增加。

２．本品可增加氨基糖苷类抗生素的血药浓度。

３．与抗凝药、溶栓药及其他引起低凝血酶原血症、血小板减少，血小板功能降低或胃肠道溃疡出血的药物同用时，有加重凝血障碍并增加出血的危险性。

４．本品可增强巴比妥类及苯妥英钠的毒性和作用。

５．与其他非甾体抗炎药合用并不增加疗效，还有增加出血的危险。本品与对乙酰氨基酚长期大量同用有引起肾脏病变包括肾乳头坏死、肾癌或膀胱癌的可能。

６．与糖皮质激素长期合用，有增加胃肠道溃疡出血的危险。

７．本品可加强胰岛素或口服降糖药物的降血糖作用。

８．西咪替丁或米索前列醇均有保护或减轻本品所致胃黏膜损伤的作用。

９．在服本品前３０ｍｉｎ服硫糖铝，有防止胃黏膜损伤的作用，但两者同时服用，则无此作用。

双嘧达莫Ｄｉｐｙｒｉｄａｍｏｌｅ

其他名称：哌醇啶，潘生丁。

【药代动力学】口服后迅速吸收，血药浓度波动较大，普通制剂难以维持较稳定的有效抑制血小板聚集的血药浓度，正常人口服２００ｍｇ／ｄ，其血药浓度波动于１．８～５．６μｍｏｌ／Ｌ，ｔ１／２为２～３ｈ。在肝内与葡萄糖醛酸结合后排入胆汁，进入小肠后再吸收入血，所以作用较持久。尿中排泄量很少。

【作用与用途】具抗血栓形成作用，抑制血小板的聚集和释放，通过抑制磷酸二酯酶活性，增强内源性ＰＧＩ２而发挥作用。用于血栓栓塞性疾病及缺血性心脏病、ＤＩＣ，预防过敏性紫癜。

【用法与用量】口服：２５～１００ｍｇ／次，３次／ｄ，与阿司匹林合用可提高疗效，其剂量可减少至０．１～０．２ｇ／ｄ。

【不良反应】长期大量（＞４００ｍｇ／ｄ）使用，约２５％的患者出现头痛、昏厥及消化道反应。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。注射液：１０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】虚脱及急性心肌梗死患者忌用，低血压患者慎用。

【药物相互作用】

１．与阿司匹林合用，有协同作用。

２．与肝素、香豆素类药、头孢孟多、头孢替坦、普卡霉素或丙戊酸等合用，可加重低凝血酶原血症或进一步抑制血小板聚集，引起出血。

盐酸噻氯匹定ＴｉｃｌｏｐｉｄｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ

其他名称：防聚灵，抵克力特，抵克立得。

【药代动力学】口服８０％由肠道迅速吸收，蛋白结合率为９８％。口服２５０ｍｇ，ｔｍａｘ为２ｈ，Ｃｍａｘ为１．３３～１．９９ｍｍｏｌ／Ｌ。ｔ１／２受年龄和给药方式的影响而不同，每次２５０ｍｇ，２次／ｄ，其ｔ１／２２０～４３岁者约为４ｄ、６５～７６岁者约为５ｄ。本品经肝脏代谢，其代谢产物由肾脏（６０％）及粪便（２５％）排出。

常规用药２ｄ可测得血小板聚集抑制，但临床明显见效（抑制＞５０％）时间在４ｄ内，而最强（抑制＞６０％～７０％）效果则需用药８～１１ｄ。停药后出血时间及其他血小板功能多于１～２周恢复正常。

【作用与用途】为血小板聚集抑制剂，具同时抑制内、外源性ＡＤＰ诱导的血小板聚集反应，抗血栓形成。用于各种类型因血栓栓塞和粥样硬化所致的动脉循环障碍。

【用法与用量】口服：０．２５ｇ／次，１～２次／ｄ。宜就餐时服用。

【不良反应】中性粒细胞减少、皮肤瘙痒和腹泻、肝功能障碍等。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．不宜与抗凝药或阿司匹林合用，需手术者禁用。

２．发热、咽喉肿痛及口腔溃疡期间停用。

【药物相互作用】

１．与任何血小板聚集抑制剂、溶栓药及导致低凝血酶原血症或血小板减少的药物合用，均可加重出血。若必须合用，须密切观察并进行实验室监测。

２．与茶碱合用，会降低茶碱的清除率，有过量的危险，应调整茶碱剂量。

３．与地高辛合用，其血药浓度轻度下降（１５％），一般不影响其疗效。

４．偶见本品可降低环孢素血药浓度的报道。

依前列醇Ｅｐｏｐｒｏｓｔｅｎｏｌ

其他名称：前列环素，依前列醇钠，ＰＧＩ２。

【药代动力学】本品不稳定，在体内迅速分解为６－酮－ＰＧＨ１α。其代谢产物较稳定，但生物活性极弱。本品经肾随尿排出，ｔ１／２为２～３ｍｉｎ，是否经乳汁分泌尚不明确。

【作用与用途】本品为血管内膜产生的天然前列腺素，能抑制ＡＤＰ、胶原、花生四烯酸等诱导的血小板聚集和释放，且具有解聚作用。实验证明，其抗血小板作用较腺苷强１０００倍，属作用最强者，并有较强的扩血管作用。适用于心肺分流术、炭血流灌注及肾透析时防止高凝，也可用于急性心肌梗死的治疗。

【用法与用量】静脉滴注：每分钟５ｎｇ／ｋｇ，滴注时间视病情而定。①用于心肺分流术，连续静脉滴注１０ｎｇ／ｋｇ，手术结束后停止注射；②肾透析，透析前５ｎｇ／ｋｇ静脉滴注，透析时于透析器的动脉入口滴注，每分钟２～２０ｎｇ／ｋｇ；③急性心肌梗死，４～５ｎｇ／ｋｇ，持续７２ｈ。

【不良反应】大剂量可有血压下降、心率加速、面部潮红及头痛，亦可有胃痉挛、腹部不适、恶心、呕吐等。

【制剂与规格】粉针剂：５００μｇ，临用时以ｐＨ值为１０．５的含甘氨酸的专用缓冲剂溶解。

【注意事项】孕妇及哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】

１．与其他抗血小板药或抗凝药合用增加出血的危险。

２．与利尿药、抗高血压或血管扩张药合用，可使血压明显下降。

３．与地高辛、呋塞米合用，在用药的第２日可使后两者的清除率下降１５％～３０％，但这种改变无显著临床意义。

曲克芦丁Ｔｒｏｘｅｒｕｔｉｎ

其他名称：维脑路通，羟乙基芦丁，维生素Ｐ４。

【药代动力学】口服吸收良好，分布广，给药后１～６ｈ达血药峰浓度。血浆蛋白结合率为３０％左右，可透过血－脑屏障。在肝脏代谢，可能存在肠肝循环。代谢产物７０％随粪便排泄。ｔ１／２为１０～２５ｈ。

【作用与用途】具抑制血小板聚集、防止血栓形成、增加毛细血管抵抗力、降低毛细血管通透性的作用。可防止由血管通透性增高引起的水肿。对急性缺血性脑损伤有保护作用。适用于脑血栓形成、心肌梗死前综合征、中心性视网膜炎、血栓性静脉炎等。

【用法与用量】

１．口服０．３ｇ／次，２～３次／ｄ。

２．静脉滴注０．４ｇ／次，１次／ｄ，用５％～１０％葡萄糖注射液稀释。

３．肌内注射０．１～０．２／次，２次／ｄ，２０ｄ为１个疗程，间隔３～７ｄ，可用１～３个疗程。

【不良反应】偶有过敏反应、胃肠道不适等。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。注射液：１００ｍｇ（２ｍＬ）。

氯吡格雷Ｃｌｏｐｉｄｏｇｒｅｌ

其他名称：硫酸氯吡格雷，波立维。

【药代动力学】口服迅速吸收，母体化合物的血药浓度很低，一般在用药２ｈ后低于定量限（０．２５μｇ／Ｌ），多次口服７５ｍｇ以后，血药浓度约在１ｈ后达峰值，约为３μｇ／ｍＬ，在很广的浓度范围内，母体及其主要代谢物均可在体外与人体的血浆蛋白可逆性结合。主要由肝脏代谢，血中主要代谢产物是羧酸盐衍生物，对血小板聚集无影响，羧酸盐衍生物消除半衰期为８ｈ，与血小板共价结合者半衰期为１１ｄ，５ｄ内５０％由尿排出，约４０％由粪便排出。

【作用与用途】本品为血小板聚集抑制剂，能选择性抑制ＡＤＰ与血小板受体的结合，抑制激活ＡＤＰ与ＧＰⅡｂ／Ⅲａ的复合物，从而抑制血小板聚集。亦可抑制非ＡＤＰ引起的血小板聚集。用于预防和治疗因血小板聚集引起的心脑血管病及其他的循环障碍疾病，如近期发作的脑卒中和确诊的外周动脉疾病。

【用法与用量】口服：成人常规剂量为５０ｍｇ或７５ｍｇ，１次／ｄ，可与食物同服，也可单独服用，肾功能不全时不必调整剂量。

【不良反应】

１．偶见腹泻、消化不良、腹泻、便秘、皮疹及皮肤黏膜出血。

２．罕见严重中性粒细胞减少、粒细胞缺乏和血栓性血小板减少性紫癜。

３．有引起再生障碍性贫血的报道。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、７５ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．严重的肝功能损伤、近期活动性出血、急性心肌梗死发病的最初几天禁用。

２．手术时、不稳定型心绞痛、经皮穿刺冠状动脉内支架安置术、急性缺血性脑卒中、有伤口、易出血的患者，孕妇及哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】

１．与华法林、肝素和溶栓药合用有增加出血的危险。

２．与萘普生、阿司匹林合用可能增加胃肠道出血。

３．与阿替洛尔、硝苯地平、苯巴比妥、西咪替丁、雌二醇、地高辛、茶碱及抗酸药合用，未见明显的相互作用。

沙格雷酯Ｓａｒｐｏｇｒｅｌａｔｅ

其他名称：盐酸沙格雷酯，安步乐克（Ａｎｐｌａｇ）。

【药代动力学】健康正常人单次服本品１００ｍｇ，ｔｍａｘ为０．９ｈ，Ｃｍａｘ为０．５４μｇ／ｍＬ。对胶原与５－羟色胺（５－ＨＴ）诱发的血小板聚集的抑制作用可在服药后１．５ｈ达到最高峰，并可持续４～６ｈ，１２ｈ后聚集性呈回复倾向。ｔ１／２为０．６９ｈ，２４ｈ内随尿液及粪便排泄率分别为４４．５％及４．２％。

【作用与用途】本品为血小板聚集抑制剂。能选择性拮抗血小板及血管的５－ＨＴ受体，抑制血小板聚集，抑制５－ＨＴ及血小板聚集引起的血管收缩，并有抗血栓、改善体循环作用。用于改善慢性动脉闭塞症引起的溃疡、疼痛等缺血性症状。

【用法与用量】口服：１００ｍｇ／次，３次／ｄ。

【不良反应】偶见粒细胞减少、血小板减少、过敏反应、恶心、腹痛、消化不良、腹泻、便秘、皮疹、心悸、气短、胸痛、嗜睡、味觉异常、头痛、眩晕等。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．近期有活动性出血者、对本品过敏者、孕妇、哺乳期妇女及儿童禁用。

２．手术、肝功能障碍、有出血倾向者慎用。

【药物相互作用】合用抗凝药（如华法林）或抑制血小板聚集药（如阿司匹林、西洛他唑），可加剧出血或延长出血时间。

阿那格雷Ａｎａｇｒｅｌｉｄｅ

其他名称：盐酸阿那格雷，安归宁。

【药代动力学】口服后２．３～６．９周起效，１ｈ达血药峰浓度，生物利用度为７５％。食物可使本品ＡＵＣ轻度减少，ｔｍａｘ时间延迟２ｈ。药物大部分在肝脏代谢。经肾脏排泄率为７２％～９０％，３％～１８％随粪便排泄，总体清除率为９Ｌ／ｈ。原形药的血浆半衰期为１．３ｈ，终末清除半衰期为７６ｈ。

【作用与用途】本品为环磷腺苷磷酸二酯酶Ⅲ抑制剂，高浓度时可抑制血小板的生成和聚集，有抗血栓效果；低剂量有降低血小板作用。作用机制可能是影响巨核细胞细胞周期后期（有丝分裂后）分化成熟，使血小板生成减少。不影响ＤＮＡ、ＲＮＡ的合成及巨核细胞增殖分化，无潜在致癌性。主要用于治疗原发性血小板增多症，也可用于血小板增多的慢性粒细胞白血病、真性红细胞增多症、骨髓纤维化和骨髓增生异常综合征。

【用法与用量】口服：初始剂量为０．５ｍｇ／次，２次／ｄ。一周后每周加量不超过０．５ｍｇ／ｄ，直到血小板数正常。常规维持量为１～３ｍｇ／ｄ。最大剂量为１０ｍｇ／ｄ，２．５ｍｇ／次。１．５～３ｍｇ／ｄ对大多数患者有效。

【不良反应】

１．乏力、心悸、水肿，偶有心律失常。

２．腹痛、腹胀、恶心、肝脏氨基转移酶升高。

３．气短、肺纤维化、肺动脉高压。

４．头痛多见，眩晕、视物模糊或对视力有严重影响。

５．偶有贫血、血小板减少、瘀斑及淋巴瘤。

【制剂与规格】胶囊剂：０．５ｍｇ、１ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者、严重肝功能损伤患者禁用。

２．心血管疾病、肾功能不全者慎用。

３．用药过程应动态监测血小板计数。

【药物相互作用】硫糖铝可降低本品的吸收，应避免合用。

第八节 抗白血病药

一、烷化剂

环磷酰胺Ｃｙｃｌｏｐｈｏｓｐｈａｍｉｄｅ

其他名称：ＣＴＸ，ＣＰ，癌得星。

【药代动力学】口服吸收完全，约１ｈ后血浆浓度达最高峰，生物利用度为７４％～９７％。吸收后迅速分布到全身，肿瘤组织药物浓度高于正常组织，脏器中以肝脏浓度较高。少量药物可通过血－脑屏障，脑脊液中的浓度为血浆的２０％。药物本身不与白蛋白结合，其代谢物５０％与蛋白结合，静脉注射后ｔ１／２为４～６．５ｈ，５０％～７０％在４８ｈ内通过肾脏排泄。本品及其代谢产物可经透析清除。

【作用与用途】本品为氮芥类化合物，通过阻碍肿瘤细胞ＤＮＡ合成而发挥抗癌作用。属细胞周期非特异性药物，并有免疫抑制作用。适用于淋巴瘤、白血病、多发性骨髓瘤及自身免疫性疾病如红斑狼疮、免疫性血小板减少性紫癜等，对恶性组织细胞病、肺癌、乳腺癌等亦有疗效。

【用法与用量】

１．静脉注射４ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ或隔日１次，总剂量为８～１０ｇ；中剂量脉冲治疗，６００～１０００ｍｇ，７～１０ｄ一次，总剂量同上。

２．口服１００～２００ｍｇ／ｄ，分２～３次服，总剂量同上。

【不良反应】

１．骨髓抑制、恶心、呕吐、脱发，大量或长期使用可发生出血性膀胱炎。

２．偶有肝肾功能损伤及心脏毒性。

【制剂与规格】粉针剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．用药期间应大量饮水或输液，以增加尿液，或用生理盐水连续灌注冲洗膀胱，同时应用美司钠静脉注射，可保护泌尿道，防止出血性膀胱炎的发生。

２．肝病患者及孕妇慎用。

３．注意监测血常规及肝肾功能。

【药物相互作用】

１．本品可增加血尿酸水平，与抗痛风药（别嘌醇、秋水仙碱、丙磺舒）同用应调整抗痛风药剂量。别嘌醇可增加本品的骨髓毒性，如必须合用须密切观察其毒性。

２．巴比妥、皮质激素可使本品代谢物活性增加。

３．本品可抑制胆碱酯酶，延缓可卡因的代谢，并增加其毒性。可降低血浆中假胆碱酯酶浓度，使琥珀胆碱的神经肌肉阻滞作用加强，可使呼吸暂停时间延长。

异环磷酰胺Ｉｆｏｓｆａｍｉｄｅ

其他名称：ＩＦＯ，匹服平。

【药代动力学】口服吸收良好，生物利用度接近１００％，血浆蛋白结合率不足２０％，在体内主要通过肝脏激活，活性代谢物少量通过血－脑屏障，脑脊液中的浓度为血浆的２０％。给药３．８～５ｇ／ｍ２血药浓度曲线呈双相，终末半衰期为１５ｈ；给药１．６～２．４ｇ／ｍ２血药浓度曲线呈单相，终末半衰期为７ｈ。本品７０％～８６％经肾清除，单次给药５ｇ／ｍ２，其中６１％以原形排出；单次给药１．２～２．４ｇ／ｍ２，仅１２％～１８％以原形排出。连续给药５ｄ，可使本品清除加快，药物毒性降低，但疗效不减。

【作用与用途】本品为环磷酰胺的衍生物，作用同环磷酰胺，但对骨髓的抑制略轻，而发生出血性膀胱炎的概率较高。适用于难治性白血病、淋巴瘤、肺癌及卵巢癌等。

【用法与用量】静脉注射或静脉滴注：２００～２０００ｍｇ／ｄ，连用３～５ｄ，间隔４周重复。

【不良反应】同环磷酰胺。

【制剂与规格】针剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。

【注意事项】预防出血性膀胱炎的方法为分段给药、大量饮水及使用利尿药，同时用美司钠，用量为异环磷酰胺的２０％～３０％，每３～４ｈ给药一次，连续用３次。

【药物相互作用】

１．曾用过顺铂者使用本品，骨髓抑制、神经毒性及肾毒性加重。

２．与华法林合用可引起凝血机制紊乱，导致出血。

３．本品可增强降糖药的作用。

４．与其他细胞毒药物合用时应酌情减量。

美法仑Ｍｅｌｐｈａｌａｎ

其他名称：马法兰，苯丙氨酸氮芥。

【药代动力学】口服吸收量个体差异较大，生物利用度为２５％～８９％，平均为５６％。药物吸收后，能快速分布于体内各脏器，在肝、肾中浓度较高，在脑脊液中浓度低于血浆浓度的１０％，Ｖｄ约为０．５Ｌ／ｋｇ。给药后，蛋白结合率初始为５０％～６０％，１２ｈ后渐增至８９％～９０％，约有３０％与血浆蛋白不可逆结合。本品代谢呈二室模型，ｔ１／２α为６～１０ｍｉｎ，ｔ１／２β为４０～１２０ｍｉｎ。２４ｈ内约５０％的代谢产物由尿排出。

【作用与用途】本品为双功能烷化剂、氮芥衍生物，可与ＤＮＡ及ＲＮＡ发生交叉联结，并抑制蛋白质合成。本品通过破坏ＤＮＡ的结构与功能而杀死细胞，对增殖细胞与非增殖细胞的杀伤作用相近，属细胞周期非特异性抗肿瘤药。适用于多发性骨髓瘤、淋巴瘤，特别是对网状细胞肉瘤有明显的疗效，对乳腺癌、卵巢癌及红细胞增多症等亦有效。

【用法与用量】口服：１０ｍｇ／ｍ２，１次／ｄ，共４ｄ，间隔６周重复。

【不良反应】

１．骨髓抑制可致白细胞、血小板减少。

２．胃肠道反应可有恶心、呕吐、食欲减退等。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ。

【注意事项】用药期间注意监测白细胞、血小板。

【药物相互作用】

１．与丁硫堇合用，本品的生物利用度及毒性增加。

２．与西咪替丁合用，本品的生物利用度减少。

３．与环孢素合用可出现肾衰竭。

４．用药期间禁止接种活疫苗。

苯丁酸氮芥Ｃｈｌｏｒａｍｂｕｃｉｌ

其他名称：瘤可宁，留可然（Ｌｅｕｋｅｒａｎ），ＣＢ－１３４８。

【药代动力学】口服后吸收完全，ｔｍａｘ为４０～７０ｍｉｎ，生物利用度大于７０％。本品及代谢产物与血浆蛋白结合广泛，蛋白结合率约９９％，不能通过血－脑屏障。ｔ１／２为１．５ｈ，在体内代谢完全，代谢物苯乙酸氮芥仍有一定的抗癌作用。主要由肾排泄，总量的５０％在２４ｈ内随尿排出。

【作用与用途】本品为烷化剂类、氮芥衍生物，是细胞周期非特异性抗肿瘤药及免疫抑制剂，能阻断ＤＮＡ合成ｍＲＮＡ及阻断ＲＮＡ还原酶，对淋巴组织有较高的选择性抑制作用。适用于慢性淋巴细胞白血病、淋巴瘤，对多发性骨髓瘤、真性红细胞增多症、原发性血小板增多症及慢性粒细胞白血病也有一定疗效，并可作为免疫抑制剂治疗自身免疫溶血性贫血、红斑狼疮、类风湿关节炎等。

【用法与用量】口服：６～１２ｍｇ／ｄ，顿服或分次口服，连服数周，待疗效或骨髓抑制出现后减量。总量一般为３００～５００ｍｇ。

【不良反应】

１．毒性较其他烷化剂低，骨髓抑制表现为淋巴细胞减少，粒细胞、血小板减少不明显。

２．可有恶心、呕吐、食欲减低等胃肠道反应，偶见黄疸和肝功能损伤。

３．长期应用可有精子减少及肺纤维化。

４．白血病患者易继发肿瘤。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ、２ｍｇ。

【注意事项】用药期间严格检查血常规。

【药物相互作用】

１．与其他骨髓抑制药物同用可增加疗效。

２．用药期间禁止使用活疫苗。

卡莫司汀Ｃａｒｍｕｓｔｉｎｅ

其他名称：卡氮芥，ＢＣＮＵ，氯乙亚硝脲。

【药代动力学】静脉注射后本品进入血液循环，后迅速分解，ｔ１／２为１５～３０ｍｉｎ。本品脂溶性高，可透过血－脑屏障，在脑脊液中的浓度为血浆浓度的５０％～７０％。主要在肝脏代谢，代谢物在血浆中停留数日，仍有抗癌作用，且与蛋白结合后缓慢释放，作用持久。本品可能有肝肠循环。６０％～７０％由肾排泄，１０％以二氧化碳形式由呼吸道排出，１％由粪便排出。

【作用与用途】本品属亚硝脲类烷化剂，对多种动物肿瘤有明显抑制作用。在体内能与ＤＮＡ聚合酶作用，抑制ＲＮＡ和ＤＮＡ的合成，对增殖细胞各期都有作用，而非增殖细胞对它不敏感。本品抗瘤谱广，起效快。适用于原发和继发脑部恶性肿瘤、脑膜白血病、多发性骨髓瘤、淋巴瘤、脑瘤、慢性淋巴细胞白血病及肺癌等。

【用法与用量】静脉滴注：１５０～２００ｍｇ／ｄ，溶于２５０ｍＬ生理盐水或５％葡萄糖注射液中，２～３ｄ为１个疗程，６～８周后如血常规正常，可重复使用。

【制剂与规格】注射液：１２５ｍｇ。粉针剂：１００ｍｇ。

【不良反应】

１．对骨髓有延缓性毒性，用药后３～６周，白细胞及血小板常明显下降。

２．胃肠道反应有恶心、呕吐、食欲减退等。

３．大剂量用药对肝肾功能有损伤。

４．快速注射可致局部灼痛及潮红。

【注意事项】

１．药物不要接触皮肤，以免引起发炎及色素沉着。

２．用药期间定期检查血常规。

【药物相互作用】

１．与西咪替丁合用可加重骨髓抑制作用。

２．长期使用苯妥英钠的患者血药浓度及药效下降。

３．用药期间禁止接种活疫苗。

洛莫司汀Ｌｏｍｕｓｔｉｎｅ

其他名称：环己亚硝脲，ＣＣＮＵ。

【药代动力学】口服易吸收，主要分布在肝、胆汁、肾、脾，其次是肺、心、肌肉、小肠、大肠等处。本品脂溶性高，可透过血－脑屏障，脑脊液中的浓度为血浆浓度的１５％～３０％。在肝内代谢迅速，其代谢物可经胆汁排入肠道，形成肝肠循环，其代谢物血浆蛋白结合率为５０％。本品的ｔ１／２为１５ｍｉｎ，其代谢物的ｔ１／２长达１６～４８ｈ。口服２４ｈ内从尿中排出５０％，但４ｄ内排泄量＜７５％，粪便排泄＜５％，呼吸排泄约１０％。

【作用与用途】作用与卡莫司汀相似，作用于细胞的Ｇ１期、Ｇ１／Ｓ转换期及Ｍ期，并对Ｇ２期有延缓作用，为细胞周期非特异性药物。与一般烷化剂无交叉耐药性。适用于多发性骨髓瘤、中枢神经系统白血病、淋巴瘤、脑胶质瘤、坏死性肉芽肿等。

【用法与用量】口服：每次１００～１３０ｍｇ／ｍ２，每６～８周一次，连续３次为１个疗程；或７５ｍｇ／ｍ２，每３周一次。

【制剂与规格】胶囊剂：４０ｍｇ、１００ｍｇ。

【不良反应】

１．延缓性骨髓抑制，血小板及白细胞减少出现在用药３～６周后。

２．胃肠道反应有厌食、恶心、呕吐。

３．偶见皮疹。

【注意事项】空腹服用或先给镇静止吐药可减轻胃肠道反应。

【药物相互作用】与西咪替丁合用，骨髓抑制作用可能加重。

司莫司汀Ｓｅｍｕｓｔｉｎｅ

其他名称：甲环己亚硝脲，甲基－ＣＣＮＵ。

【药代动力学】本品吸收入血后迅速分解，进入体内后水解成近似络莫司汀的环己基而起作用。口服１２０～２９０ｍｇ／ｍ２１０ｍｉｎ后血浆中即可测到氯乙烯部分与环己基部分，二者的ｔｍａｘ分别为６ｈ、３ｈ。以肝、肾、胃、肺、肠中分布浓度较高，可透过血－脑屏障，脑脊液中的浓度为血浆浓度的１０％～３０％。本品的代谢产物浓度持续时间较久，口服后３４ｈ血浆中仍可测到。约有４７％的标记物在２４ｈ中随尿排出，粪便排泄＜５％，呼吸道排泄＜１０％。

【作用与用途】本品为细胞周期非特异性抗癌药。对处于Ｇ１／Ｓ边界或Ｓ早期的细胞最敏感，对Ｇ２期也有抑制作用。常用于脑部原发肿瘤（如胶质细胞瘤）及继发肿瘤。用于治疗实体瘤、淋巴瘤、肺癌、黑色素瘤有较好疗效，对多发性骨髓瘤、乳腺癌、睾丸肿瘤有一定疗效。亦可用于预防脑膜白血病。

【用法与用量】口服：每次１００～１２０ｍｇ／ｍ２，每６～８周一次。

【不良反应】血小板和白细胞减少，减少分别出现在用药后４周和５～６周，可有口腔炎、恶心、呕吐、肝肾功能一过性损伤。

【制剂与规格】胶囊剂：５０ｍｇ。

【注意事项】白细胞＜４×１０９／Ｌ，血小板＜５０×１０９／Ｌ者禁用。孕妇、哺乳期妇女及肝肾功能不全者慎用。

【药物相互作用】

１．与氯霉素、氨基比林、磺胺药合用，可加重骨髓抑制作用。

２．与皮质激素合用，可加重对免疫系统的抑制。

白消安Ｂｕｓｕｌｆａｎ

其他名称：马利兰，白血福恩，二甲磺酸丁酯。

【药代动力学】口服后经胃肠吸收良好，吸收后很快自血浆消失，反复给药则逐渐在体内蓄积，在体内水解为４－甲磺基氧丁醇，然后经环化作用变为４－羟呋喃等中间产物，主要在肝内代谢，ｔ１／２为２～３ｈ。主要经肾脏以代谢产物形式排出，以３５Ｓ标记，白消安全部以代谢产物甲烷磺酸形式排出，以１４Ｃ或３Ｈ标记，则主要以１，１－二氧－３－羟基四氢噻吩形式由尿排出，长期用药可使本品代谢加快。

【作用与用途】本品为磺酸类烷化剂，作用机制与氮芥相似，为细胞周期非特异性药物，主要作用于Ｇ１期及Ｇ０期，小剂量选择性破坏粒细胞，对血小板、红细胞系抑制较弱，对淋巴细胞几乎无影响。主要用于治疗慢性粒细胞白血病，降低白细胞，缩小脾脏作用明显，但对Ｐｈ染色体无明显影响。亦可治疗真性红细胞增多症、骨髓纤维化、原发性血小板增多症等。

【用法与用量】口服：４～６ｍｇ／ｍ２，直到白细胞下降达（１０～２０）×１０９／Ｌ后停药或改维持量２ｍｇ／次。２次／周。

【不良反应】大剂量或长期应用可引起骨髓造血功能严重抑制（继发性再生障碍性贫血）、肺纤维化、月经紊乱、闭经、睾丸萎缩、男性乳房发育、皮肤黑色素沉着等。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ、２ｍｇ。

【注意事项】

１．慢性粒细胞白血病急变时停用，肾上腺皮质功能不全患者慎用。

２．用药期间要严格检查血常规。

【药物相互作用】

１．本品大剂量与凯托米酮合用，两者的血药浓度都增加。

２．与环磷酰胺合用，可增加与治疗相关的不良反应的发生率。

３．与对乙酰氨基酚、伊曲康唑合用，可降低本品清除率，应使用对乙酰氨基酚后７２ｈ再用本品，或用氟康唑代替本品。

４．与苯妥英或磷苯妥英合用，可使本品的血药浓度降低。

５．使用本品时禁止接种活疫苖。

６．与硫鸟嘌呤长期合用，有发生肝结节状增生、食管静脉曲张和门脉高压症的危险，应严密观察肝功能。

二、抗代谢药

甲氨蝶呤Ｍｅｔｈｏｔｒｅｘａｔｅ

其他名称：氨甲蝶呤，ＭＴＸ。

【药代动力学】用量小于３００ｍｇ／ｍ２时，口服吸收良好，１～５ｈ血药浓度达最高峰，肌内注射ｔｍａｘ为０．５～１ｈ。血浆蛋白结合率约为５０％。本品透过血－脑屏障量甚微，但鞘内注射后本品达到全身循环较明显。部分经肝细胞代谢转化为谷氨酸盐，部分通过胃肠道细菌代谢。半衰期α相为１ｈ；β相为二室型，初始半衰期为２～３ｈ，终末半衰期为８～１０ｈ。４０％～９０％经肾排泄，大部分为药物原形；不到１０％经胆汁排泄。

【作用与用途】本品为抗叶酸类抗肿瘤药，通过抑制二氢叶酸还原酶而影响四氢叶酸的生成，从而阻止嘌呤环和胸腺嘧啶脱氧核苷酸的合成，抑制ＤＮＡ及ＲＮＡ的合成，主要作用于Ｓ期及Ｇ１／Ｓ转换期，其作用可被亚叶酸钙所对抗。适用于急性白血病（特别是急性淋巴细胞白血病）、淋巴瘤、绒毛膜上皮癌、头颈部癌、肝癌等。

【用法与用量】

１．口服、肌内注射或静脉注射１０～１５ｍｇ／ｄ，每周１～２次，与巯嘌呤伍用可作为急性淋巴细胞白血病的维持缓解用药。

２．鞘内注射１０～１５ｍｇ，加地塞米松２～５ｍｇ椎管内注射，以防治中枢神经白血病；预防用１～２次／月，治疗用２～３次／周，直至脑脊液恢复正常。

３．静脉滴注大剂量ＭＴＸ－四氢叶酸钙解救疗法：用于急性淋巴细胞白血病的强化治疗及髓外白血病的防治，ＭＴＸ每次２～４ｇ静脉滴注２４ｈ，停药１２ｈ后开始用四氢叶酸钙解救，每４～６ｈ肌内注射６～１２ｍｇ，共８～１０次。

【不良反应】骨髓抑制，消化道损害（恶心、呕吐、口腔炎、腹泻等）及肝肾毒性。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ、５ｍｇ、１０ｍｇ。粉针剂：５ｍｇ、１０ｍｇ、２５ｍｇ、

【注意事项】

１．用药前后应水化、碱化尿液，以防肾毒性。

２．肝肾功能损伤者及孕妇禁用。

３．用药期间严格检查血常规。

【药物相互作用】

１．使用本品前２４ｈ或１０ｍｉｎ后使用阿糖胞苷，可增加本品的抗癌活性。

２．因水杨酸类、保泰松、磺胺类、苯妥英、四环素、氯霉素及氨苯甲酸等药物与本品竞争结合血浆蛋白，合用时可导致血药浓度升高而致毒性加重。

３．糖皮质激素可升高本品血药浓度而加重毒性反应。长期合用可引起膀胱上皮癌，应定期查尿常规。

４．与青霉素合用吋，明显减少本品排泄。

５．与骨髓抑制剂（如金制剂、青霉胺等）及利尿药合用时，可加重骨髓抑制。

６．巴比妥类药可加重本品引起的脱发。

７．氧化亚氮可加重本品引起的口腔炎和其他毒性反应。

８．氨苯蝶啶、乙胺嘧啶均有抗叶酸作用，合用时可增加本品不良反应。

９．与氟尿嘧啶同用，或先用氟尿嘧啶后用本品，均可产生拮抗作用；但如先用本品，４～６ｈ后再用本品，则可产生协同作用。

１０．与门冬酰胺酶合用，可致本品减效。如合用门冬酰胺酶，１０ｄ后再使用本品或于使用本品后２４ｈ内给予门冬酰胺酶，可增效，并减少胃肠道和血液系统的不良反应。

１１．与头孢菌素、博来霉素、卡拉霉素、羟基脲、巯嘌呤合用，可降低本品疗效。

１２．胺碘酮可加重本品的毒性反应。

１３．考来烯胺可降低本品静脉滴注时的血药浓度。

１４．丙磺舒可延长本品的血浆半衰期。

１５．口服不吸收的抗生素（如新霉素等）可减少本品的口服吸收率，降低其生物利用度。

１６．本品可增加抗凝血作用，甚至引起肝脏凝血因子缺乏。

１７．与阿维Ａ酯合用易发生严重中毒性肝炎。

１８．与别嘌醇和秋水仙碱等合用时，应适当增加后者剂量。

羟基脲Ｈｙｄｒｏｘｙｃａｒｂａｍｉｄｅ

其他名称：氨基甲酰基羟胺。

【药代动力学】口服吸收较快，２ｈ后血药浓度达峰值。可透过血－脑屏障。主要在肝内代谢，ｔ１／２为３～４ｈ。由尿液排出，４ｈ内可排出６０％，１２ｈ内可排出８０％。

【作用与用途】本品为核苷酸还原酶抑制剂，选择性地阻止ＤＮＡ合成，杀伤Ｓ期细胞，与白消安无交叉耐药性。用于慢性粒细胞白血病、高白细胞白血病、黑色素瘤、淋巴瘤、胃肠道肿瘤、乳腺癌等，并可提高放射线的疗效。

【用法与用量】口服：①慢性粒细胞白血病，１ｇ／次，２～３次／ｄ，待白细胞数达正常后，改维持量０．５～１ｇ／ｄ；②治疗高白细胞白血病，４ｇ／次，１２ｈ一次，连用３ｄ，可快速降低白细胞数及原始细胞。

【不良反应】

１．白细胞、血小板减少，血红蛋白降低，并可见巨幼样改变，停药后可恢复。

２．胃肠道反应较轻，偶见睾丸萎缩及致畸作用。

【制剂与规格】片剂：５００ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇忌用。

２．高白细胞期应同时服用别嘌醇，以防高尿酸血症及尿酸性肾病。

【药物相互作用】使用本品时不能接种活疫苗。

巯嘌呤Ｍｅｒｃａｐｔｏｐｕｒｉｎｅ

其他名称：６－巯基嘌呤，６－ＭＰ，乐疾宁。

【药代动力学】口服吸收不规则，平均吸收率约５０％，食物可减少本品的吸收。本品在体内分布于全身各组织，少量药物可进入脑脊液，血浆蛋白结合率约２０％。部分药物在肝脏转化为硫尿酸等产物而失去活性，静脉注射后ｔ１／２约为９０ｍｉｎ，约５０％经代谢后在２４ｈ内迅速经肾脏排出，其中７％～３９％为药物原形。

【作用与用途】本品为抗嘌呤类药物，通过阻断次黄嘌呤转变为腺嘌呤核苷酸及鸟嘌呤核苷酸而抑制核酸的合成，特异性地作用于Ｓ期。主要用于急性白血病的维持治疗。也曾用于绒毛膜上皮癌、恶性葡萄胎、淋巴瘤等。

【用法与用量】口服：①治疗急性白血病，每日１．５～３ｍｇ／ｋｇ，分２～３次服用，根据血常规改变调整剂量，显效时间２～４周。②治疗绒毛膜上皮癌，每日６ｍｇ／ｋｇ，连用１０ｄ为１个疗程。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【不良反应】骨髓抑制、消化道反应、肝功能损害等。

【注意事项】别嘌醇能延迟本品代谢，提高本品作用２～４倍，故与别嘌醇伍用时，剂量应减至常用量的１／４左右。

【药物相互作用】

１．别嘌醇、甲氨蝶呤可抑制黄嘌呤氧化酶，抑制本品的代谢，从而明显增加本品的毒性。

２．巴沙拉秦、美沙拉秦、奥沙拉秦、柳氮磺吡啶可抑制三巯嘌呤甲基转移酶，使本品不能转化为６－甲基巯嘌呤而进一步代谢，增加本品的毒性。

３．与紫草、三七、并头草属植物、缬草合用时，可导致血中氨基转移酶升高。

４．桉树、卡法根、薄荷等药物本身可能有肝毒性，应避免合用。

５．本品可能通过诱导肝药酶对香兰醛、华法林的代谢而降低抗凝疗效。

６．应用本品时不能接种活疫苗。

硫鸟嘌呤Ｔｈｉｏｇｕａｎｉｎｅ

其他名称：６－硫代鸟嘌呤，６－ＴＧ。

【药代动力学】口服后约３０％被吸收，８ｈ后达血药峰浓度，生物利用度为１４％～４６％，其分布ｔ１／２为１５ｍｉｎ。在肝脏经甲基化及脱氨作用，代谢为氨甲基巯嘌呤及硫唑嘌呤而失活。２４ｈ内４０％的药物以６－甲基硫代鸟嘌呤、６－硫尿酸及脱硫代谢产物的形式随尿排出体外。６－ＴＧ与６－ＭＰ及硫唑嘌呤不同，６－ＴＧ仅有小部分被脱氨，少量代谢产物为６－硫尿酸。６－ＴＧ与别嘌醇合用不必减量。

【作用与用途】本品为鸟嘌呤类似物，在体内转化为硫鸟嘌呤核糖核酸后方具活性，属细胞周期特异性药物，作用机制与巯嘌呤相似，可抑制嘌呤的合成。主要作用于Ｓ期，亦可轻度抑制ＲＮＡ的合成。适用于急性淋巴细胞白血病、急性非淋巴细胞白血病的诱导缓解期及维持缓解期治疗，慢性粒细胞白血病的慢性期及急变期治疗。

【用法与用量】口服：每日２ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ或分次服，５～１０ｄ为１个疗程。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【不良反应】可有骨髓抑制及肝功能损伤，可出现高尿酸血症，有抑制睾丸或卵巢功能的可能（与药物的剂量与疗程有关）。

【注意事项】

１．妊娠初期禁用。哺乳期妇女慎用。

２．用药期间应密切观察血常规及肝肾功能。

【药物相互作用】

１．本品有增加血尿酸的作用，与抗痛风药合用时，须调整本品的剂量，以控制高尿酸血症及痛风疾病。

２．与其他可能抑制骨髓功能的抗癌药和放疗合并应用时，会增加本品的效应，须调节本品的剂量与疗程。

氟达拉滨Ｆｌｕｄａｒａｂｉｎｅ

其他名称：氟阿糖腺苷，福达华。

【药代动力学】本品难溶于一般溶液中，临床上用其单磷酸盐（２－Ｆ－Ａｒａ－ＡＭＰ），进入人体内后，很快脱磷酸而成为氟达拉滨而起作用。静脉注射本品，血中药物以三室模型进行衰减，其分布半衰期为１～２ｈ，终末半衰期为９～１０ｈ，其表观分布容积大于总体水，提示它可能与组织呈某种程度结合。在体内肠道菌丛作用下代谢为一毒性代谢产物———氟腺嘌呤，仅２４％的药物以原形随尿及粪排泄。肾功能状态是机体对本品耐受性的决定因素。

【作用与用途】本品为嘌呤拟似物，通过脱氧胞苷激酶及其他激酶的作用，将氟达拉滨磷酸化为三磷酸化合物（Ｆ－Ａｒａ－ＡＴＰ），抑制ＤＮＡ聚合酶的活性，抑制ＤＮＡ合成，并掺入ＤＮＡ与ＲＮＡ，延长对核苷酸的阻断，阻碍ＤＮＡ的修复。本品与阿糖胞苷合用可提高细胞内（Ａｒａ－Ｃ－ＣＴＰ）浓度而提高疗效。适用于慢性淋巴细胞白血病、非霍奇金淋巴瘤、慢性粒细胞白血病及难治性急性非淋巴细胞白血病等。

【用法与用量】静脉滴注：每日２０～３０ｍｇ／ｍ２，连用１～５ｄ。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ。

【不良反应】

１．骨髓抑制及免疫抑制（如自身免疫性溶血、血小板减少、天疱疮、Ｅｖａｎｓ综合征等），治疗后Ｔ淋巴细胞明显减少，易并发感染。

２．大剂量可引起严重中枢性毒性、失明、昏迷及麻痹等。

【注意事项】

１．不可与糖皮质激素联用；需加强防治感染及支持疗法。

２．为防止出血性膀胱炎，可分次给药或补充大量液体。

３．为避免输血相关的移植抗宿主病的发生，建议患者输血时应接受经辐照处理过的血液。

【药物相互作用】

１．腺苷吸收抑制药（如双嘧达莫）使本品疗效减弱。

２．与喷司他丁合用，发生严重肺毒性的风险增加。

３．用药期间不能接种活疫苖。

克拉屈滨Ｃｌａｄｒｉｂｉｎｅ

其他名称：２－氯脱氧腺苷（２－Ｃｈｌｏｒｏｄｅｏｘｙａｄｅｎｏｓｉｎｅ，２－ＣＤＡ）。

【作用与用途】本品为腺嘌呤核苷的衍生物，有明显的抗肿瘤作用，通过破坏ＤＮＡ，对增殖期及非增殖期细胞均有明显致死作用，并可诱导细胞凋亡。用于Ｂ淋巴细胞白血病如毛细胞白血病、慢性淋巴细胞白血病有明显疗效，对儿童急性淋巴细胞白血病及复发难治性慢性淋巴细胞白血病亦可奏效。

【用法与用量】静脉滴注：０．０５～０．１ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ，连用７ｄ。治疗毛细胞白血病，０．１ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ，连用７ｄ。治疗慢性淋巴细胞白血病，单用本品０．１２ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ，连用５ｄ。

ＣＣ联合方案，本品４ｍｇ／ｍ２，连用３ｄ。ＣＴＸ３５０ｍｇ／ｍ２，１次／ｄ，连用３ｄ。４周为一周期。

【不良反应】

１．发热。

２．中等程度的骨髓抑制，白细胞、血小板减少。

３．恶心、呕吐及肝肾功能损伤。

４．脱发。

【制剂与规格】注射液：１０ｍＬ，含克拉屈滨１０ｍｇ、氯化钠９０ｍｇ。

【注意事项】

１．应定期监测血常规、免疫功能及肾功能。

２．孕妇和哺乳期妇女禁用。

喷司他丁Ｐｅｎｔｏｓｔａｔｉｎ

其他名称：脱氧助间型霉素（Ｄｅｏｘｙｃｏｆｏｒｍｙｃｉｎ，ＤＣＦ）。

【药代动力学】静脉注射本品后，血中药物浓度呈二室模型进行衰减，其ｔ１／２β为１５ｈ。主要经肾排出。

【作用与用途】本品为嘌呤拮抗剂，对腺苷脱氨酶有明显的抑制作用，阻止ＤＮＡ合成，降低细胞内辅酶含量，抑制Ｓ腺苷高半胱氨酸水解酶及ＡＴＰ耗竭，抑制细胞繁殖，选择性溶解淋巴细胞。适用于毛细胞白血病，有很好疗效，对干扰素耐药者亦有效。对慢性淋巴细胞白血病、非霍奇金淋巴瘤、皮肤Ｔ细胞性白血病和淋巴瘤等亦有效。

【用法与用量】静脉注射：每日５ｍｇ／ｍ２，每周连用３ｄ，每４周重复一次。

【不良反应】

１．骨髓抑制，淋巴细胞明显减少，易发生严重感染。

２．肾功能损伤，高尿酸血症。

３．免疫抑制可致播散性带状疱疹。

４．神经毒性严重时可产生抽搐及昏迷，偶可危及生命。

５．发热、恶心、呕吐、光过敏和角膜炎等。

【制剂与规格】粉针剂：１ｍｇ。

【注意事项】密切观察血常规，加强支持疗法，注意防治感染。

阿糖胞苷Ｃｙｔａｒａｂｉｎｅ

其他名称：Ａｒａ－Ｃ，阿糖胞嘧啶，赛德萨。

【药代动力学】口服吸收量少，又极易在胃肠道黏膜及肝脏的胞嘧啶脱氨酶作用下脱氨而失去活性，故不宜口服。可经静脉、皮下、肌内、鞘内注射而吸收。静脉注射后能广泛分布于体液、组织及细胞内。静脉滴注后约有中等量的药物透过血－脑屏障，脑脊液中的药物浓度约为血药浓度的４０％。本品在肝、肾等组织内代谢，被胞嘧啶脱氨酶迅速脱氨而形成无活性的尿嘧啶阿拉伯糖苷，在脑脊液中，由于该脱氨酶含量较低，故其脱氨作用较缓慢。静脉给药时，ｔ１／２α相为１０～１５ｍｉｎ，ｔ１／２β为２～２．５ｈ，鞘内给药时ｔ１／２可延长至１１ｈ。在２４ｈ内，所给药物中，约１０％以药物原形、９０％以尿嘧啶阿糖胞苷形式经肾排泄。

【作用与用途】本品为嘧啶类抗代谢药物，是ＤＮＡ聚合酶的强抑制物，从而阻止ＤＮＡ的合成与复制，为Ｓ期特异性药物。主要用于急性非淋巴细胞白血病，对急性淋巴细胞白血病、慢性粒细胞白血病、白血病急变亦有效，还可用于淋巴瘤、肺癌及消化道肿瘤等。

【用法与用量】可静脉滴注、静脉注射、肌内注射、皮下注射及鞘内注射。治疗白血病常规化疗，１００ｍｇ，每１２ｈ静脉滴注一次，连用７～１０ｄ；大剂量治疗用１～１．５ｇ加生理盐水静脉滴注，每１２ｈ一次，连用６次；小剂量治疗用１０～１５ｍｇ，１次／ｄ，皮下注射，连用１４～２１ｄ为１个疗程。用于防治中枢神经白血病，５０ｍｇ／次，溶于２ｍＬ生理盐水中缓慢椎管内注射。

【不良反应】

１．主要为骨髓抑制，引起全血细胞减少。

２．常有食欲不振、恶心、呕吐、发热、脱发等。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ、５００ｍｇ。

【注意事项】骨髓增生低下者及孕妇慎用。

【药物相互作用】

１．四氢尿苷、胞苷可抑制脱氨酶，延长本品的半衰期，提高血药浓度而增效。

２．柔红霉素、多柔比星、环磷酰胺及亚硝脲类药物可使本品增效。

３．本品阻止氟胞嘧啶的抗真菌作用，降低氟胞嘧啶的疗效。

４．用药期间不应接种活疫苖。

氮杂胞苷Ａｚａｃｙｔｉｄｉｎｅ

其他名称：Ａｚａ－Ｃ，５－氮杂胞嘧啶核苷。

【药代动力学】皮下注射后吸收良好，静脉注射后血中ｔ１／２为３～５ｈ，略长于阿糖胞苷。与血浆蛋白无结合，在体内通过脱氨迅速被代谢，静脉注射后３０ｍｉｎ，血中原药存留＜２％，但其代谢物的ｔ１／２为３．５ｈ，２４ｈ尿中回收的代谢物为７０％～９０％。

【作用与用途】本品为胞苷的类似物，主要杀伤Ｓ期细胞，可渗入肿瘤细胞ＤＮＡ及ＲＮＡ中，抑制ＤＮＡ合成，阻碍ＲＮＡ及蛋白质合成。也可抑制乳酸脱羧酶，影响嘧啶合成。由于氮杂胞苷可掺入ＤＮＡ甲基化过程中，抑制ＤＮＡ甲基化，影响基因的表达及分化，用于治疗不同类型骨髓增生异常综合征（ＭＤＳ），慢性粒单核细胞白血病、急性非淋巴细胞白血病及难治性白血病。

【用法与用量】静脉注射：１～２ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），１次／ｄ，５～７ｄ为１个疗程，２周后可重复使用。

【不良反应】胃肠道反应（恶心、呕吐）、骨髓抑制、腮腺肿胀、肝功能损伤和低血压。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】肝功能不全者和孕妇慎用。

地西他滨Ｄｅｃｉｔａｂｉｎｅ

其他名称：５－氮杂－２－脱氧胞苷酸，脱氧－５－氮杂胞苷，达珂（Ｄａｃｏ⁃ｇｅｎ）。

【药代动力学】对急性白血病患者持续静脉滴注１ｍｇ／（ｋｇ·ｈ）平均血药浓度为０．２～０．４μｇ／ｍＬ，在３ｈ滴注结束时达到稳态，随后药物浓度迅速呈对数级下降。达到稳态后药物在体内分布广泛，可分布于脑脊液。药物在肝脏通过胞苷脱氨酶的脱氨基作用代谢。ｔ１／２为８～３５ｍｉｎ。

【作用与用途】本品直接影响肿瘤细胞ＤＮＡ的甲基化修饰，抑制其ＤＮＡ甲基转移酶的活性，即让其“去甲基化”，从而恢复控制分化增殖基因的正常表达及功能，进而通过抑制恶性细胞生长并引起细胞分化凋亡来发挥抗肿瘤作用。同时它还能恢复和控制正常细胞分化增殖的功能。此外，地西他滨可能有助于克服细胞对化疗药物的耐药，增强对恶性细胞的免疫反应。大剂量使用时具有细胞毒作用。

适用于ＭＤＳ人群，国际预后积分系统（ＩＰＳＳ）中中危－２和高危的初治、复治骨髓异常综合征（ＭＤＳ）患者，包括原发和继发性ＭＤＳ，按照ＦＡＢ分型所有的亚型：（ＲＡ、ＲＡＳ、ＲＡＥＢ、ＲＡＥＢ－Ｔ、ＣＭＭＬ）。对急慢性粒细胞白血病及实体瘤亦有效。

【用法与用量】治疗ＭＤＳ三日方案：１５ｍｇ／ｍ２，连续静脉注射３ｈ以上，每８ｈ一次，连续３ｄ，每６周为１个疗程。

五日方案：２０ｍｇ／ｍ２。每日１ｈ静脉滴注，连续５ｄ，每４周为一周期。患者可预先使用常规止吐药，推荐至少重复４个周期以上

【不良反应】主要毒性反应是骨髓抑制，最常见的不良反应是中性粒细胞减少和血小板减少，还有贫血、乏力、发热、恶心、咳嗽、瘀点、便秘、腹泻和高血糖症。中断治疗最常发生的不良反应是中性粒细胞减少症（８７％）、血小板减少症（８５％）、发热性中性粒细胞减少症（２３％）。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．在治疗过程中需对全血和血小板计数进行监测，保证在每个给药周期至少达到最低限。

２．除第一疗程按推荐剂量给药外，随后的疗程中给药剂量应按说明书用法、用量进行调整。

３．应考虑早期应用生长因子和（或）抗微生物药物，以防治感染。

４．在治疗开始前应检测肝脏生化和血清肌酐，尚缺乏肝肾功能不全者使用本品的数据。

５．本品的毒性反应是可预见的也是可控制的。因其半衰期短，重复给药不引起药物的蓄积作用。

三、抗肿瘤抗生素

柔红霉素Ｄａｕｎｏｒｕｂｉｃｉｎ

其他名称：ＤＮＲ，多诺霉素，正定霉素，柔毛霉素，红比霉素。

【药代动力学】静脉注射４０～４５ｍｉｎ后，本品即在肝内代谢成具有抗癌活性的柔红霉素醇，并与本品原形一起分布至全身，以肾、脾、肝脏和心浓度较高，不能透过血－脑屏障。本品的ｔ１／２α为４５ｍｉｎ，ｔ１／２β为１８．５ｈ，柔红霉素醇的ｔ１／２为２６．７ｈ，其他代谢产物的ｔ１／２为５０～５５ｈ，因此本品的血药浓度持续时间较长。主要经胆汁排泄，仅５％～１５％经尿排泄（其中约２５％为具有抗癌活性的代谢物）。

【作用与用途】本品为蒽环类抗癌抗生素，属细胞周期非特异性药物。其作用机制似多柔比星，可嵌入ＤＮＡ，进而抑制ＲＮＡ和ＤＮＡ的合成，对ＲＮＡ的影响尤为明显，但其抗瘤谱远较多柔比星窄。用于急性白血病、淋巴瘤、神经母细胞瘤等。

【用法与用量】静脉注射或静脉滴注：３０～６０ｍｇ／（ｍ２·ｄ），用生理盐水２５０ｍＬ溶解后滴注，１ｈ内滴完。连用３ｄ，总量不超过５００ｍｇ／ｍ２。

【不良反应】

１．骨髓抑制，心脏毒性，如心动过速、心力衰竭、心律失常，心电图ＳＴ段压低、ＱＴ延长、Ｔ波倒置等。

２．胃肠道反应，皮疹，脱发，致畸，肝肾功能损伤等。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【注意事项】

１．心脏病患者禁用。

２．药物切勿外漏，如漏至皮下可引起局部组织坏死。

【药物相互作用】

１．与氧烯洛尔合用可加重心脏毒性。本品不能与有心脏毒性或肝脏毒性的药物合用。

２．接种活疫苗有感染活疫苗的危险。

多柔比星Ｄｏｘｏｒｕｂｉｃｉｎ

其他名称：阿霉素（Ａｄｒｉａｍｙｃｉｎ，ＡＤＭ）。

【药代动力学】静脉注射后迅速分布于心、肝、肾、脾、肺组织中，不能透过血－脑屏障，可分泌至乳汁中。本品血浆蛋白结合率为７４％～７６％。主要在肝脏代谢，代谢产物主要为阿霉素醇和配氧糖基，后者与本品的心脏毒性有关。主要经胆汁排泄，少量经尿排泄。排泄物中５０％为原形，２３％为阿霉素醇。

【作用与用途】作用机制同柔红霉素，抗瘤谱较广，毒性较低。适用于急性白血病、淋巴瘤、骨髓瘤、乳腺癌、肺癌、骨肉瘤、肝癌、胃癌等。

【用法与用量】静脉注射或静脉滴注：每次４０～６０ｍｇ／ｍ２，每３周一次，或每日２０～３０ｍｇ／ｍ２，连用３ｄ，３～４周后重复，总剂量为４５０～５５０ｍｇ／ｍ２。

【不良反应】骨髓抑制、心肌毒性（较柔红霉素轻）、消化道反应、脱发、肝功损伤等。

【注意事项】同柔红霉素。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ、５０ｍｇ。

【药物相互作用】

１．链佐星使本品的半衰期延长，剂量应酌减。

２．可能导致肝功能损伤的药物，增加本品的肝毒性。

３．环磷酰胺、氟尿嘧啶、甲氨蝶呤、顺铂及亚硝脲类药物与本品有良好的协同作用。合用本品时减量。

４．与阿糖胞苷伍用可导致坏死性结肠炎。

阿柔比星Ａｃｌａｒｕｂｉｃｉｎ

其他名称：阿克拉霉素，阿克拉霉素Ａ，ＡＣＲ。

【药代动力学】静脉注射后迅速分布于机体组织如肝、脾、肺组织中，其中肝组织中浓度较高，不易透过血－脑屏障。主要在肝中代谢，原形药和糖苷类代谢物在胆汁中排泄较多，配基类代谢物主要由尿、粪排泄。

【作用与用途】作用类似阿霉素，但心脏毒性小，蓄积毒性较低。用于急性白血病，对急性非淋巴细胞白血病疗效明显，亦可用于淋巴瘤、胃癌、肺癌等。

【用法与用量】静脉注射：２０～４０ｍｇ／次，１次／ｄ，连用５～７ｄ。

【不良反应】本品心脏毒性约为阿霉素的１／１０，骨髓抑制、胃肠道反应较轻，偶有肝肾功能损伤、脱发、皮疹、发热等。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】心脏病患者禁用，孕妇、老年人及儿童慎用。

【药物相互作用】

１．与曲妥珠单抗合用，心功能不全的发生率和严重性增加。

２．用药期间禁止接种活疫苖。

吡柔比星Ｐｉｒａｒｕｂｉｃｉｎ

其他名称：吡喃阿霉素，ＴＨＰ，ＴＨＰ阿霉素，阿克拉霉素Ｂ。

【药代动力学】静脉给药分布较快，实验动物中以脾、肺、肾浓度较高，心脏浓度较低，半衰期三相分别为０．８９ｍｉｎ、０．４６ｈ、１４．２ｈ。主要在肝脏代谢，通过胆汁从粪便排泄。给药４８ｈ后经胆道排出２０％，肾脏排出９％。

【作用与用途】本品属蒽环类细胞周期非特异性抗癌药，可直接嵌入ＤＮＡ双链间，抑制ＤＮＡ聚合酶，阻止核酸合成，使肿瘤细胞不能从Ｇ２期进入Ｍ期，从而导致肿瘤细胞死亡。适用于淋巴瘤、急性白血病、头颈部肿瘤、乳腺癌、肺癌、卵巢癌及其他实体瘤的治疗。

【用法与用量】

１．急性白血病：１０～３５ｍｇ／（ｍ２·ｄ），静脉注射，连用３～１０ｄ（通常为５ｄ），每３～４周重复。

２．恶性淋巴瘤单独用药：１０～２０ｍｇ／ｍ２，静脉注射连续５ｄ，或３５～５５ｍｇ／ｍ２，静脉注射，每３周重复。联合用药：联用环磷酰胺和长春新碱（均在第１、８、１５日给药）及口服泼尼松，每３周重复。

【不良反应】

１．主要为骨髓抑制、白细胞或血小板减少。

２．有恶心、呕吐，少数有腹泻、肝肾功能损害等。

３．脱发、心脏毒性和胃肠道毒性较阿霉素为轻。

４．心电图异常，偶有静脉炎，合用阿糖胞苷可出现致死性感染。过量使用可出现心脏急性中毒反应。

【制剂与规格】粉针剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者，放疗、化疗致骨髓抑制者，曾使用足量蒽环类药物治疗者，严重心脏病患者禁用。

２．孕妇及哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】

１．与其他抗肿瘤药（如阿糖胞苷、环磷酰胺、巯嘌呤、甲氨蝶呤、５－氟尿嘧啶、顺铂）合用抗癌作用增强。

２．用药期间禁止接种活疫苗。

伊达比星Ｉｄａｒｕｂｉｃｉｎ

其他名称：去甲柔红霉素，伊达比星，善唯达。

【药代动力学】口服吸收不完全，平均生物利用度为３０％，口服２～４ｈ后达血药浓度峰值。在肝脏被迅速转化为有活性的依达比醇。静脉注射后可迅速达到血药浓度峰值，本品及依达比醇在细胞内的浓度相当于血药浓度的３００倍，两者的血浆蛋白结合率分别为９７％、９４％。主要经胆汁排泄，经肾排出不足５％。

【作用与用途】本品为蒽环类细胞周期非特异性抗癌药，可抑制ＤＮＡ合成，干扰ＲＮＡ聚合酶，抑制拓扑异构酶Ⅱ。其效价强度为柔红霉素的８倍，阿霉素的４～５倍。主要用于治疗急性白血病，也可治疗ＭＤＳ、晚期乳腺癌、非霍奇金淋巴瘤。

【用法与用量】静脉注射：治疗急性白血病，８～１０ｍｇ／（ｍ２·ｄ），溶于生理盐水或５％葡萄糖注射液（至少稀释５０ｍＬ）中，连用３ｄ。

【不良反应】

１．骨髓抑制为主要不良反应，与给药剂量有关。

２．可有恶心、呕吐腹泻、腹痛、黏膜炎等。

３．偶见脱发、皮疹、心律失常、肾功能损伤等。

【制剂与规格】粉针剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者、曾使用足量蒽环类药物治疗者、严重心脏病患者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

２．肝肾功能不全者、有骨髓抑制者及老年人慎用。

【药物相互作用】

１．与依托泊苷合用时可增强治疗白血病的疗效。

２．与曲妥珠单抗合用时，心功能不全的发生率和严重性增加。

米托蒽醌Ｍｉｔｏｘａｎｔｒｏｎｅ

其他名称：ＮＶＴ，ＭＩＴ，米西宁。

【药代动力学】本品在体内广泛分布于各器官，Ｖｄ为５２２Ｌ／ｍ２，血浆蛋白结合率达９５％以上。ｔ１／２为４０～１２０ｈ，有腹水者ｔ１／２可进一步延长。主要在肝脏代谢，代谢产物主要由粪便排出，６％～１１％经肾脏排泄。可分泌入乳汁。

【作用与用途】本品为合成的蒽环类抗肿瘤药，抑制ＤＮＡ合成，为细胞周期非特异性药物，与蒽环类抗癌药有不完全交叉耐药性。主要用于非淋巴细胞白血病及淋巴瘤的治疗，亦可用于胃肠道肿瘤。本品较其他蒽环类药物心脏毒性小，组织刺激性也轻。主要用于乳腺癌、恶性淋巴瘤、急性白血病等。

【用法与用量】静脉滴注：急性白血病，５～１０ｍｇ／ｄ，加入生理盐水或５％葡萄糖注射液２５０ｍＬ中于３０ｍｉｎ内静脉滴注完，连用３～５ｄ；淋巴瘤，８～１４ｍｇ／ｍ２，每隔３～４周静脉注射一次。

【不良反应】同伊达比星。

【制剂与规格】粉针剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。注射液：２０ｍｇ（１０ｍＬ）、２５ｍｇ（１２．５ｍＬ）、３０ｍｇ（１５ｍＬ）。

【注意事项】静脉注射时药物外漏可导致局部炎症。

【药物相互作用】

１．与多柔比星合用，可加重心脏毒性。

２．与丝裂霉素、长春新碱、氟尿嘧啶、环磷酰胺、他莫昔芬等合用，可提高疗效，减少不良反应。

３．用本品期间不能接种活疫苖。


四、抗肿瘤植物药

长春新碱Ｖｉｎｃｒｉｓｔｉｎｅ

其他名称：硫酸长春新碱，醛基长春碱。

【药代动力学】口服吸收差，静脉注射后迅速分布到各组织，以肝脏较多，肿瘤组织可选择性的浓集本品，由于浓集于神经细胞较血细胞多，故其神经毒性较重。本品很少透过血－脑屏障，血浆蛋白结合率为７５％，静脉注射后半衰期α相为４．２ｍｉｎ，β相为２．２７ｈ，γ相为８５ｈ。药物主要在肝脏代谢，通过胆汁排泄，有肠肝循环，给药总量的７０％随粪便排泄，仅５％～１６％随尿液排泄。

【作用与用途】本品为长春花中提出的生物碱，是Ｍ期特异性药物，通过抑制细胞中微管蛋白的聚合而抑制有丝分裂，对正常骨髓细胞毒性较小。对急性淋巴细胞白血病有明显疗效，对其他类型白血病、淋巴瘤、绒毛膜上皮癌、乳腺癌等亦有一定疗效，还可作为免疫抑制剂治疗免疫性血小板减少症。

【用法与用量】静脉注射或静脉滴注：①治疗白血病，２ｍｇ加生理盐水２０ｍＬ静脉注射，１次／周；②治疗免疫性血小板减少症，２ｍｇ加生理盐水５００ｍＬ静脉滴注，持续８～１２ｈ，１次／周，连用４周，待血小板升高后减半量。

【不良反应】

１．常有末梢神经炎、肌无力。偶有腱反射消失、麻痹性肠梗阻、肠绞痛、脑神经麻痹。

２．注射部位可发生血栓性静脉炎。

３．骨髓抑制轻，可有脱发及消化道反应。

【制剂与规格】粉针剂：１ｍｇ。

【注意事项】静脉滴注时，药物如漏至血管外，可引起局部坏死。

【药物相互作用】

１．本品可阻止甲氨蝶呤从细胞内渗出而提高其细胞内浓度，故合用时常先用本品。

２．与门冬酰胺酶、异烟肼合用，可加重神经毒性；与非格司亭、沙莫司亭合用，可能导致严重的周围神经病。可先于门冬酰胺酶给药前１２～２４ｈ给药。

３．奎奴普丁／达福普丁是ＣＹＰ３Ａ４的强有力抑制剂，合用时可增加本品的血药浓度，导致本品毒性增加，如神经毒性、癫痫发作、白细胞减少、血小板减少等，若必需合用，本品需减量。

４．齐多夫定可增加本品的血液毒性，合用时需要调整本品剂量。

５．本品可改变地高辛的吸收而降低疗效，合用时应密切监测其血药浓度。

６．卡马西平、磷苯妥英、苯妥英为ＣＹＰ３Ａ４诱导剂，可增加本品清除而降低疗效。

７．伊曲康唑可抑制细胞色素Ｐ４５０介导的代谢及Ｐ－糖蛋白泵，从而增加本品的神经毒性，如麻痹性肠梗阻。

８．使用本品时禁止接种活疫苖，处于缓解期的白血病患者化疗结束后至少间隔３个月才能接种活疫苖。

长春地辛Ｖｉｎｄｅｓｉｎｅ

其他名称：硫酸长春地辛，长春花碱酰胺，ＶＤＳ，艾得新，西艾克。

【药代动力学】静脉注射后广泛分布于各组织中，脾、肺、肝、周围神经和淋巴结组织中的药物高于血浆药物浓度数倍，但在脑脊液中的浓度很低。正常情况下不与血浆蛋白结合，半衰期α相、β相、γ相分别约为２ｍｉｎ、１ｈ、２４ｈ。大部分以药物原形由胆汁分泌经肠道排出，约１０％经尿排出。

【作用与用途】本品为长春碱半合成衍生物，作用同长春新碱，但抗瘤谱广，其低剂量作用强度为长春新碱的３倍，为长春碱的１０倍。用于急性白血病、慢性粒细胞白血病急性变、淋巴瘤、肺癌、乳腺癌、肺癌、卵巢癌等。

【用法与用量】

１．静脉注射３ｍｇ／ｍ２，每７～１０ｄ一次。

２．静脉滴注３ｍｇ加入生理盐水５００ｍＬ，缓慢静脉滴注，

【不良反应】神经毒性为长春新碱的１／２，骨髓抑制较长春新碱重，常引起白细胞减少，血小板减少。

【制剂与规格】粉针剂：１ｍｇ、４ｍｇ。

【注意事项】其他同长春新碱

１．对本品或其他长春花生物碱过敏者禁用。

２．孕妇不宜使用。

【药物相互作用】

１．伊曲康唑可抑制细胞色素Ｐ４５０介导的代谢及Ｐ－糖蛋白泵，从而增加本品所致的神经毒性，如麻痹性肠梗阻。

２．奎奴普丁／达福普丁是ＣＹＰ３Ａ４的强有力抑制剂，可增加本品的血药浓度，导致本品毒性增加，故合用时本品应减量。

３．本品不能与活疫苗合用。

高三尖杉酯碱Ｈｏｍｏｈａｒｒｉｎｇｔｏｎｉｎｅ

其他名称：三尖杉酯碱，ＨＨＲＴ。

【药代动力学】肌内注射或口服吸收不完全，静脉注射后骨髓内浓度很高，肾、肝、脾、心及胃肠次之，肌肉及脑组织最低，静脉注射２ｈ后，本品在各组织中的浓度迅速下降，而在骨髓中下降较慢，半衰期α相为２．１ｍｉｎ，β相为５３．７ｍｉｎ。本品在体内代谢较活跃，主要在肝脏进行，但其代谢物尚不明确。代谢物主要经肾脏及胆道排泄，少量经粪便排泄，约１／３以药物原形排出，给药后２４ｈ内约有５０％排出体外，其中４２．２％经尿液、６．３％经粪便排出。

【作用与用途】本品是从三尖杉属植物中分离出的抗癌生物碱，抑制ＤＮＡ合成，但不影响ＲＮＡ合成，为周期非特异性药物，但对Ｓ期作用显著，对Ｇ０期亦有影响，并可诱导人早幼粒细胞白血病细胞分化。用于急性非淋巴细胞白血病、慢性粒细胞白血病、淋巴瘤及真性红细胞增多症。

【用法与用量】

１．静脉滴注成人１～４ｍｇ／ｄ溶于１０％葡萄糖注射液中，５～１０ｄ为１个疗程，间隔１４ｄ重复；儿童０．０８～０．１ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），用法同上。

２．鞘内注射每次０．５～１ｍｇ／ｍ２，用生理盐水１～２ｍＬ稀释后缓慢椎管内注射；预防中枢神经系统白血病，每月１次；治疗中枢系统白血病，每周２～３次，直至脑脊液正常，以后可适当延长治疗间期。

【不良反应】白细胞、血小板减少，恶心，呕吐，心动过速，心肌损伤，心律失常等。

【制剂与规格】注射液：１ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】本品不可静脉注射，不宜与碱性药物配伍。

【药物相互作用】

１．与阿糖胞苷、干扰素α合用，在体外显示可抑制慢性粒细胞白血病慢性期的瘤细胞生长。

２．与其他可能抑制骨髓功能的抗癌药合用可加重毒性，故合用时应调整本品的剂量及疗程。

３．与蒽环类抗癌药合用，可增加心脏毒性。

羟喜树碱Ｈｙｄｒｏｘｙｃａｍｐｔｏｔｈｅｃｉｎｅ

其他名称：羟基喜树碱，ＨＣＰＴ。

【药代动力学】小鼠静脉注射本品后，胆囊内药物浓度最高，其次为癌细胞、小肠、肝、骨髓、胃及肺。以３Ｈ标记的本品注射后半衰期α相为４．５ｍｉｎ，β相为２９ｍｉｎ。主要从粪便排出，１２ｈ排出２９．６％，４８ｈ排出４７．８％。

【作用与用途】特异性拓扑异构酶Ⅰ抑制剂，为细胞周期特异性药物，主要作用于Ｓ期，对Ｇ１、Ｇ２、Ｍ期细胞有轻微杀伤力，对Ｇ０期无作用。通过抑制拓扑异构酶Ⅰ，进而抑制癌细胞的复制和转录，与其他常用抗癌药物无明显交叉耐药。

【用法与用量】静脉注射或静脉滴注：用于白血病，６～８ｍｇ／（ｍ２·ｄ），加入生理盐水中静脉滴注，连续给药３０ｄ为１个疗程。其他肿瘤（肝癌、胃癌、头颈部上皮癌、膀胱癌、直肠癌等）４～６ｍｇ／ｄ，用生理盐水２０ｍＬ溶解后缓慢静脉注射，连用１０～２０ｄ或遵医嘱。

【不良反应】恶心、食欲减退，部分患者有白细胞减少、脱发、尿急、尿痛及血尿，停药１周后渐消失。

【制剂与规格】注射液：２ｍｇ、５ｍｇ。

【注意事项】孕妇慎用，用药期间应严格检查血常规。

拓扑替康Ｔｏｐｏｔｅｃａｎ

其他名称：托泊替康，盐酸托泊替康，ＴＰＴ，金喜素。

【药代动力学】静脉滴注本品后（３０ｍｉｎ内滴注１．５ｍｇ／ｍ２），在体内呈二室模型，迅速分布到肝、肾等血流丰富的脏器，并可进入并蓄积于脑脊液中，血浆蛋白结合率约为３５％，ｔ１／２为２～３ｈ。３０％左右经肾脏排泄，小部分经胆汁从粪便排出。

【作用与用途】本品为半合成喜树碱衍生物，属细胞周期特异性抗肿瘤药，主要作用于Ｓ期细胞，特异性拓扑异构酶Ⅰ通过诱导ＤＮＡ单链可逆性断裂，使ＤＮＡ螺旋松解，本品与拓扑异构酶Ⅰ复合物结合，阻碍断裂ＤＮＡ单链的重新连接，从而起抗肿瘤作用。本品有广谱抗肿瘤作用。适用于治疗急性白血病、骨髓增生异常综合征、一线化疗失败的小细胞肺癌、转移性晚期卵巢癌。

【用法与用量】静脉滴注：１．５ｍｇ／（ｍ２·ｄ），滴注３０ｍｉｎ。连用５ｄ，２１ｄ为１个疗程。

【不良反应】

１．主要是骨髓抑制。

２．可有氨基转移酶升高。

３．脱发、皮炎、头痛。

４．偶有呼吸困难。

【制剂与规格】粉针剂：４ｍｇ。

【注意事项】孕妇慎用，用药期间应严格检查血常规。

【药物相互作用】本品与顺铂等其他细胞毒药物合用时可加重骨髓抑制。

依托泊苷Ｅｔｏｐｏｓｉｄｅ

其他名称：鬼臼乙叉苷，足叶乙苷，ＶＰ－１６。

【药代动力学】口服生物利用度平均为４８％（２５％～７４％），血浆蛋白结合率为９７％，可通过血－脑屏障，脑脊液中药物浓度（给药２～２０ｈ后）为血药浓度的１％～１０％，ｔ１／２平均为７ｈ（３～１２ｈ）。给药总量的４４％～６０％由肾排泄（其中６７％以原形排泄），由胆道随粪便排泄者仅占１６％。

【作用与用途】本品为鬼臼毒素的半合成衍生物，鬼臼毒素可与微管蛋白结合抑制其聚合，抗有丝分裂，为细胞周期特异性药物。可作用于ＤＮＡ拓扑异构酶Ⅱ（ＴｏｐｏⅡ）形成“药物－酶－ＤＮＡ”复合物，阻碍ＴｏｐｏⅡ对ＤＮＡ的修复，导致ＤＮＡ复制障碍，从而抑制肿瘤细胞的增殖。本品主要作用于Ｓ期和Ｇ２期。用于急性白血病，特别是急性粒细胞白血病、急性单核细胞白血病或难治性急性淋巴细胞白血病、急非淋白血病疗效较好，亦可用于小细胞肺癌、睾丸癌及淋巴瘤等。

【用法与用量】

１．静脉滴注１００ｍｇ／ｄ，用生理盐水稀释后静脉滴注，连用３～５ｄ，３周后重复。

２．口服１００～１２０ｍｇ／（ｍ２·ｄ），连用５ｄ，３～４周重复。

【不良反应】骨髓抑制、脱发、食欲不振、恶心、呕吐、头晕、心悸、静脉炎等。

【制剂与规格】注射液：１００ｍｇ（５ｍＬ）。胶囊剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．每次静脉滴注时间不得少于３０ｍｉｎ。

２．药液不得漏至皮下。

３．不能与葡萄糖注射液混合。

４．不能做胸腔、腹腔和鞘内注射用。

【药物相互作用】

１．与阿糖胞苷、环磷酰胺、阿霉素、卡莫司汀有协同作用。

２．与其他抗肿瘤药物合用可能加重骨髓抑制作用。

３．当环孢素的血药浓度＞２μｇ／ｍＬ时，可使本品的表观分布容积增加，清除率降低，致使本品毒性增加。

４．与他莫昔芬合用，可增加本品的毒性。

５．本品血浆蛋白结合率高，凡可与血浆蛋白结合的药物都可影响本品的排泄。

６．用药期间禁止接种活疫苗。

替尼泊苷Ｔｅｎｉｐｏｓｉｄｅ

其他名称：鬼臼甲叉苷，鬼臼噻吩苷，ＶＭ－２６，威猛。

【药代动力学】口服后吸收不规则，静脉滴注（８０ｍｇ／ｈ）后主要分布于血液中，其浓度相当于组织内均匀分布浓度的５倍，达６μｇ／ｍＬ，血药浓度峰值可维持２ｈ。本品脂溶性高，易透过血－脑屏障，脑脊液中的浓度相当血药浓度的１０％，在体内几乎全部与血浆蛋白结合（大于９９％）。主要在肝脏代谢，代谢产物为羟基酸、苦味酸内酯衍生物及其糖苷基等，血浆消除呈三室模型，半衰期α相为（５６±２３）ｍｉｎ、β相为（４．４５±１．４７）ｈ、γ相为（２０．３±４．９４）ｈ，本品清除率为（１６．８±５．３５）ｍＬ／（ｍｉｎ·ｍ２）。大部分以葡萄糖醛酸结合物或硫酸盐形式从胆汁排出，不足１０％以原形从尿中排出。

【作用与用途】本品为第三代半合成鬼臼毒素，作用为ＶＰ－１６的５～１０倍。作用于Ｇ２期和Ｓ期，阻止细胞的有丝分裂，并可抑制拓扑异构酶Ⅱ，引起ＤＮＡ断裂。用于初治或难治性急性白血病、淋巴瘤及脑瘤、小细胞肺癌等。与依托泊苷有交叉耐药性。

【用法与用量】静脉滴注：１００ｍｇ／ｄ，加生理盐水１００～２００ｍＬ缓慢静脉滴注，连用３ｄ。

【不良反应】同鬼臼乙叉苷。

【制剂与规格】注射液：５０ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】与依托泊苷有交叉耐药性，余同依托泊苷。

【药物相互作用】

１．与阿糖胞苷联合用药可提高疗效。

２．环孢素合用，可增强免疫抑制作用。

３．与磷苯妥英、苯妥英或其他镇静安眠药合用，可增加本品的代谢而降低疗效。

４．用药期间禁止接种活疫苗。

甲异靛Ｍｅｉｓｏｉｎｄｉｇｏ

其他名称：异靛甲。

【药代动力学】给小鼠服本品后，其血中浓度渐升高，１２ｈ达高峰，４８ｈ后开始下降。各组织器官中以肝、胆、肠的浓度最高。绝大部分以代谢产物随粪便排出。

【作用与用途】本品为靛玉红类似物，是人工合成的吲哚类药物，通过抑制ＤＮＡ聚合酶，影响ＤＮＡ聚合过程，使ＤＮＡ合成受抑制，从而抑制细胞增殖。用于治疗慢性粒细胞白血病，除降低白细胞外，缩脾作用显著，尤适用于白细胞偏低而脾脏巨大患者，亦可用于真性红细胞增多症、骨髓纤维化及银屑病。不引起骨髓抑制为其优点。

【用法与用量】口服：７５～１５０ｍｇ／ｄ，分２～３次服。

【不良反应】

１．有不同程度的骨、关节、肌肉疼痛，对严重疼痛者须减量或应用解热镇痛药。

２．可有消化道反应。

３．偶有水肿、色素沉着、头痛等。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】对本品过敏者，婴幼儿、孕妇及哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】本品与白消安无交叉耐药性。

五、酶类

门冬酰胺酶Ａｓｐａｒａｇｉｎａｓｅ

其他名称：Ｌ－天门冬酰胺酶，Ｌ－ＡＳＰ。

【药代动力学】口服后在消化道被破坏，肌内或静脉给药吸收好，肌内注射的ｔｍａｘ为１２～２４ｈ，最高血药浓度为静脉注射的５０％，血浆蛋白结合率仅为３０％。吸收后能从淋巴液中渗出，在脑脊液中的浓度很低。肌内或静脉注射的ｔ１／２分别为３９～４９ｈ、８～３０ｈ，ｔ１／２的个体差异较大，对酶过敏的患者ｔ１／２短，可能与体内存在抗体而加速其消失有关，停药２３～３３ｄ后，血浆中还可以检测出门冬酰胺。本品主要由血清的蛋白酶分解和单核巨噬细胞系统清除，而与肝肾功能无关，排泄呈双相型，仅有微量从尿中排出。

【作用与用途】本品为抗肿瘤的酶抑制剂。本品能使门冬酰胺水解，使肿瘤细胞缺乏门冬酰胺而增殖受阻。主要用于急性淋巴细胞白血病或淋巴瘤。

【用法与用量】

１．静脉注射、静脉滴注５０００～１００００ｕ／ｄ，用生理盐水稀释，连用１０ｄ为１个疗程。

２．肌内注射剂量同静脉滴注。

【不良反应】

１．可有发热、消化道反应、低蛋白血症、肝功能损伤，偶有急性胰腺炎。

２．约１／４患者可出现肾功能损伤（镜下血尿、蛋白尿、管型尿）。

３．可有贫血、白细胞减少、凝血及纤维蛋白溶解异常，部分患者有出血倾向、免疫抑制现象、高血糖、高尿酸血症。

【制剂与规格】粉针剂：１０００ｕ、２０００ｕ、１万ｕ。

【注意事项】

１．用药前需做过敏试验。以１０～５０ｕ／０．１ｍＬ做皮内注射，观察３ｈ，出现局部红肿或斑块为过敏，应禁用。

２．有致畸作用，早孕者禁用。

【药物相互作用】

１．与泼尼松、促皮质素或长春新碱合用，不良反应增加。

２．与硫唑嘌呤、苯丁酸氮芥、环磷酰胺、环孢素、巯嘌呤、抗ＣＤ３单克隆抗体合用，可提高本品疗效。

３．与甲氨蝶呤合用，可抑制细胞复制而阻断甲氨蝶呤的抗肿瘤作用，有研究表明，如在甲氨蝶呤给药前９～１０ｄ或给药后２４ｈ使用本品，可避免对甲氨蝶呤作用的抑制，同时可减少甲氨蝶呤对胃肠道和血液系统的不良反应。

４．使用本品时禁止接种活疫苗。

六、其他

维Ａ酸Ｔｒｅｔｉｎｏｉｎ

其他名称：维甲酸，全反式维Ａ酸（Ａｌｌ－ｔｒａｎｓＲｅｔｉｎｏｉｃＡｃｉｄ，ＡＴＲＡ）。

【药代动力学】本品外用可有少量被皮肤吸收，大面积或长期应用于慢性泛发性皮肤病时吸收增加。吸收后与维生素Ａ在体内的代谢产物和活性形式相同，主要在葡萄糖醛酸转移酶的催化下生成葡萄糖醛酸酯化物，约有外用量的５％随尿排出。口服１ｍｇ／ｋｇ后，血药峰浓度可达０．３～０．５μｇ／ｍＬ。口服吸收后，可通过肝脏与蛋白结合被运转至全身，经胆汁排泄。

【作用与用途】本品可促进早幼粒细胞白血病细胞、畸胎瘤细胞及神经母细胞瘤分化，抑制其增殖，并可促红系祖细胞生成。临床证实本品可诱导分化早幼粒细胞白血病细胞，使其分化成熟，不抑制骨髓，不诱发ＤＩＣ，对初治患者完全缓解率达８５％以上，已成为早幼粒细胞白血病的首选药物。

【用法与用量】口服：２０ｍｇ／次，３次／ｄ，直至症状缓解。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【不良反应】

１．皮肤、口唇干燥，可用甘油或温盐水局部处理。

２．头痛与高颅内压有关，重症者可用高渗糖或甘露醇降颅内压。

３．骨痛与白细胞增高有关，可用止痛剂。

４．维Ａ酸综合征，指急性早幼粒细胞白血病（ＡＭＬ－Ｍ３）用维Ａ酸治疗后出现发热、呼吸困难、肺部浸润、白细胞增高等，可用地塞米松１０ｍｇ静脉注射，２次／ｄ，共３ｄ。若白细胞明显增高，可同时加服羟基脲０．５ｇ，２次／ｄ。

５．肝功能损伤时，可有氨基转移酶、胆红素升高，停药后可恢复。

【药物相互作用】

１．与皮质激素、抗生素合用，可增强本品疗效。

２．与西咪替丁、环孢素、地尔硫卓、维拉帕米、酮康唑等合用，使本品血药浓度增加，并可能导致维Ａ酸中毒。

３．与光敏感药合用，可增加光敏感危险性。

４．同时服用谷维素、维生素Ｂ１、维生素Ｂ６等药物，可使头痛等不良反应减轻或消失。

５．与戊巴比妥、苯巴比妥、利福平联用，可引起本品血药浓度下降。

６．与异维Ａ酸、抗角化药（如间苯二酚、水杨酸、硫黄等）及其他治疗痤疮的药、含乙醇的制剂、肥皂等清洁剂合用，可加剧皮肤刺激或干燥。

安吖啶Ａｍｓａｃｒｉｎｅ

其他名称：胺苯吖啶，安丫啶，ＡＭＳＡ。

【药代动力学】本品口服吸收慢而差，血药浓度高峰于４～６ｈ才出现，静脉给药后血浆蛋白结合率为９８％，主要分布于肝、胆、肾，在肺、睾丸、肌肉、胰和结肠的浓度较低，脑脊液中的浓度极低。本品在肝脏与谷胱甘肽结合而代谢，一般认为本品的体内过程为二相模型，但有报道肝及肾功能正常者静脉注射本品３０～２００ｍｇ后，发现其半衰期呈三相，α相平均为３２ｍｉｎ，β相平均１１ｈ，最终排泄相为６２ｈ（３９～９３ｈ），肝功能严重损坏的患者本品消除半衰期延长。主要从胆汁排泄，不到２０％原形经尿液排出，能否经乳汁排泄尚不清楚。

【作用与用途】本品属吖啶类化合物，抑制ＤＮＡ合成，也抑制ＤＮＡ聚合酶，对Ｓ期Ｍ期细胞最敏感。适用于难治性急性白血病、淋巴瘤；对实体瘤无效。

【用法与用量】静脉滴注：７５ｍｇ／（ｍ２·ｄ），连用５ｄ，剂量可逐渐增加，间隔３～４周后重复，总剂量为３７５～６２５ｍｇ／ｍ２。

【不良反应】

１．骨髓抑制、白细胞减少，应注意防治感染。

２．恶心、呕吐、黏膜炎、肝损害、脱发、发热等。

【制剂与规格】注射液：７５ｍｇ（１．５ｍＬ），附稀释液Ｌ－乳酸溶液１３．５ｍＬ／瓶。

【注意事项】本品不能与含氯离子的溶液、器皿接触，未稀释前勿与皮肤黏膜接触，以防刺激局部组织。

【药物相互作用】

１．圣·约翰草中的金丝桃苷可能会拮抗拓扑异构酶Ⅱ的效应，最好避免合并使用。

２．本品不会增加多柔比星的心脏毒性。

３．本品与阿糖胞苷合用可提高疗效。

基因工程干扰素α－２ｂＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＩｎｔｅｒｆｅｒｏｎα－２ｂ

其他名称：干扰能，ＩＦＮ，甘乐能，安福隆，安达芬。

【药代动力学】本品治疗尖锐湿疣病，灶内给药后２～４周起效；治疗毛细胞白血病、卡波西肉瘤，皮下或肌内注射后１～２个月起效。本品ｔｍａｘ：慢性乙肝患者皮下注射后为４～１２个月，慢性丙型肝炎患者皮下注射后为４～１６月，尖锐湿疣病灶内给药后为４～８周，毛细胞白血病皮下注射或肌内注射后则需要６个月或更长时间。本品的稳态分布容积为２５～３１Ｌ。总体清除率为１００～２００ｍＬ／ｍｉｎ，ｔ１／２为２～３ｈ。本品主要在肾脏被降解，仅极微量以原形重新进入血循环。血液透析不能清除本品。

【作用与用途】本品具抗病毒、抗肿瘤及免疫调节功能。适用于毛细胞白血病、慢性粒细胞白血病、多发性骨髓瘤、慢性乙型肝炎、慢性丙型肝炎等。对慢性粒细胞白血病除抑制细胞增殖外，并可使骨髓中的Ｐｈ染色体减少或消失。

【用法与用量】皮下注射：３００万～５００万ｕ／次，每日或隔日１次，疗程宜６个月以上。

【不良反应】

１．常有发热、疲劳、肌痛，似流感样症状，可逐渐减轻。

２．有食欲不振、恶心等消化道反应。

３．偶有白细胞、血小板减少。

【制剂与规格】针剂：３００万ｕ、５００万ｕ。

【注意事项】

１．过敏体质者、儿童及孕妇慎用。

２．勿与安眠药或镇静剂合用。

【药物相互作用】

１．本品可抑制醋硝香豆素在肝脏的代谢而增强其抗凝作用。

２．与高剂量阿地白介素合用可增加发生超敏反应的危险。

３．因可抑制细胞色素Ｐ４５０酶，故与苯巴比妥合用时可增加苯巴比妥的血药浓度。

４．与齐多夫定合用，有增加贫血和中性粒细胞减少症的危险。

５．本品可降低茶碱的清除率而导致茶碱中毒。

６．应用本品期间接种活疫苗（如轮状病毒疫苖），被活疫苗感染的风险增加。

７．与其他抗癌药及放疗合用有协同作用。

基因工程干扰素γＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＩｎｔｅｒｆｅｒｏｎγ

其他名称：克隆伽玛，γ干扰素，Ｉｎｔｅｒｆｅｒｏｎ－γ。

【药代动力学】本品口服不吸收。肌内注射和皮下注射的生物利用度高于８９％。肌内注射和皮下注射后的ｔｍａｘ分别为４～１３ｈ、６～７ｈ。皮下注射１００万～２００万ＩＵ／ｍ２，Ｃｍａｘ为４．６～８．５ｎｇ／ｍＬ。采用不同给药途径，本品的ｔ１／２分别为０．５～１ｈ（静脉滴注）、２～８ｈ（肌内注射）、９．３５ｈ（皮下注射）。药物主要经肝、肾清除，尚不清楚是否经乳汁排泄。

【作用与用途】本品可激活增强巨噬细胞、Ｂ淋巴细胞活性，提高自然杀伤细胞、肿瘤浸润淋巴细胞活性，增强免疫细胞表面抗原和抗体的表达，诱导白介素－１、白介素－２、肿瘤坏死因子、干扰素等细胞因子的产生，具双向免疫调节功能，较干扰素α有更强的免疫调节功能，抑制病毒ｍＲＮＡ复制，抑制癌细胞增殖与转化，抑制胶原生成，调节正常细胞生长与分化功能等。适用于治疗肝纤维化、亚急性重症肝炎、乙型和丙型肝炎、尖锐湿疣、严重创伤、烧伤、慢性肉芽肿、类风湿关节炎、慢性粒细胞白血病、晚期肾癌、非小细胞肺癌、卵巢癌、乳腺癌等。

【用法与用量】

１．肌内、皮下注射或静脉滴注用注射用水１ｍＬ溶解，１次／ｄ或隔日１次，１００万ＩＵ／次。

２．局部用药用于介入治疗、鼻喷治疗及腔内治疗，由于本品为自分泌和旁分泌的细胞因子，局部给药疗效优于全身给药。

【不良反应】

１．初始用药２～４ｄ可有发热反应，伴疲劳、头痛、肌痛、关节痛、食欲不振、恶心等不适。

２．可有一过性、可逆性粒细胞细胞减少和血小板减少。

【制剂与规格】冻干粉针剂：１００万ＩＵ。

【注意事项】对干扰素过敏者，有心绞痛、心肌梗死史及其他严重心血管病史者、癫痫和其他中枢神经系统功能紊乱者禁用。

伊马替尼Ｉｍａｔｉｎｉｂ

其他名称：ＳＴＩ５７１，格列卫（Ｇｌｉｖｅｃ）。

【药代动力学】口服易吸收，２～４ｈ后血药浓度达高峰，口服生物利用度为９８％，蛋白结合率为９５％。临床前研究表明，本品不易通过血－脑屏障，药物主要在肝脏代谢为具有药理活性的代谢物（Ｎ－去甲基哌嗪衍生物），原形药和代谢物的ｔ１／２分别为１８ｈ和４０ｈ，口服本品后约７ｄ内有８１％排出体外（６８％经粪便排泄，１３％经尿排泄），其中约２５％为原形（尿中占２５％，粪中占２０％）。

【作用与用途】本品为酪氨酸酶抑制剂，化学成分为２－苯胺嘧啶，抑制Ｐｈ染色体阳性慢性粒细胞白血病产生的ｂｃｒ－ａｂｌ酪氨酸激酶，也能抑制ｃ－Ｋｉｔ（干细胞因子受体）的膜酪氨酸受体，抑制急性髓细胞性白血病细胞增殖，而很少抑制正常造血细胞。临床主要用于治疗经干扰素治疗失败的慢性粒细胞白血病慢性期、加速期和急变期；Ｐｈ＋急性淋巴细胞白血病；也可以用于ｃ－Ｋｉｔ阳性的急性粒细胞白血病和骨髓增殖性疾病；对其他实体瘤如小细胞肺癌、胃肠道间质肿瘤、前列腺癌、乳癌、神经胶质瘤及精原细胞瘤等亦有一定疗效。

【用法与用量】口服：慢性粒细胞白血病慢性期４００ｍｇ／ｄ，加速期或急变期６００ｍｇ／ｄ，宜进食中口服，且服药后应多饮水。

【不良反应】

１．常见恶心、呕吐、体液潴留。较大剂量可出现严重水肿和水钠潴留。

２．少数有骨髓抑制（红细胞、白细胞、血小板减少），肝毒性罕见。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。胶囊剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．应动态观察血常规及肝功能。

２．不宜并用对乙酰氨基酚。

３．孕妇及哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】

１．克拉霉素、红霉素、磺胺异噁唑、伊曲康唑、酮康唑、苯妥英可抑制ＣＹＰ３Ａ４，而使本品的血药浓度升高。

２．本品可通过抑制ＣＹＰ３Ａ４而使环孢素、匹莫齐特、辛伐他汀的血药浓度升高。

３．与华法林合用，因受ＣＹＰ２Ｃ９和ＣＹＰ３Ａ４的影响，可使凝血酶原时间延长，导致出血的危险性增加。

尼洛替尼Ｎｉｌｏｔｉｎｉｂ

其他名称：达希纳（Ｔａｓｉｇｎａ）。

【药代动力学】口服后３ｈ达血药峰浓度，第８日达稳态，ＡＵＣ为３２％～６４％。进食可提高本品生物利用度。进食高脂饮食后给药，３０ｍｉｎ后ＡＵＣ可增加８２％。血浆蛋白结合率约为９８％。本品主要通过氧化和羟基化代谢，主要通过粪便排出。ｔ１／２约为１７ｈ。

【作用与用途】本品为第二代选择性酪氨酸激酶抑制剂，具有抗ｂｃｒ－ａｂｌ活性，抑制ＰＤＧＦＲ、ｃ－Ｋｉｔ磷酸化，从而抑制慢性粒细胞白血病细胞增殖。抑制ｂｃｒ－ａｂｌ活性是伊马替尼的２５倍。用于对其他药物（包括伊马替尼）产生抵抗或不耐受的费城染色体阳性的慢性粒细胞白血病的慢性期、加速期的治疗。

【用法与用量】口服：４００ｍｇ／次，２次／ｄ。间隔１２ｈ给药。服药前２ｈ和服药后１ｈ不能进食。

【不良反应】

１．骨髓抑制，可出现血小板减少、中性粒细胞减少及贫血。应动态监测血常规，通常暂停服药可得到控制。

２．可导致昏厥、癫痫发作、猝死、血脂肪酶升高、肝毒性、电解质异常。

３．常有皮疹、瘙痒、头痛、恶心、呕吐、腹泻、便秘。

４．偶有心力衰竭、心房纤颤、高血压现象。

５．白蛋白降低，高血糖。

６．肝功能损伤（ＡＬＴ、ＡＳＴ升高）等。

【注意事项】

１．本品可使ＱＴ间期延长，应禁用于ＱＴ间期延长者。

２．低钾血症、低镁血症及严重的心脏病患者禁用。有胰腺炎病史者、肝损害者慎用。

【制剂与规格】胶囊剂：２００ｍｇ。

【药物相互作用】

１．能增加本品血清浓度的药物：ＣＹＰ３Ａ４强抑制剂，包括酮康唑、伊曲康唑、伏立康唑、克拉霉素、利托那韦和其他蛋白酶抑制剂，不能与本品同用。

２．能降低本品血清浓度的药物：ＣＹＰ３Ａ４诱导剂，包括卡马西平、利福平、苯妥英钠和圣·约翰草。

沙利度胺Ｔｈａｌｉｄｏｍｉｄｅ

其他名称：反应停，酞胺哌啶酮。

【药代动力学】口服易吸收，缓释片的ｔｍａｘ为２．９～５．７ｈ，咀嚼片为２～６ｈ，总蛋白结合率高，Ｖｄ为１２０Ｌ。本品可能经肝脏代谢，ｔ１／２为５～７ｈ，肾脏清除率为１１．５ｍＬ／ｍｉｎ，小于给药剂量的０．７％以原形从尿中排出。

【作用与用途】早年作为镇静剂，用于治疗妊娠呕吐、麻风反应，近年利用其抗血管生成、抗黏附分子及免疫抑制作用，临床作为抗肿瘤和治疗自身免疫性疾病的药物。现用于多发性骨髓瘤、慢性移植物抗宿主疾病、骨髓增生异常综合征、原发性巨球蛋白血症、肝癌、结肠癌、黑色素瘤等。利用其免疫调节和抗炎作用，可治疗肿瘤坏死因子（ＴＮＦ）相关疾病；用于类风湿关节炎、系统性红斑狼疮、白塞综合征及多种顽固性皮肤病，如湿疹、皮炎、多形红斑、结节性红斑、天疱疮等。

【用法与用量】口服：①治疗多发性骨髓瘤，２００～４００ｍｇ／ｄ，起始量１００ｍｇ，分２次服，每２周递增５０ｍｇ，直至最大耐受量；②治疗麻风反应，５０～４００ｍｇ／ｄ，分４次服；治疗皮肤病，１００～２００ｍｇ／ｄ，分２～３次服，出现疗效后改维持量２５～５０ｍｇ／ｄ。

【不良反应】一般为嗜睡、便秘、头痛、头晕、水肿、皮肤干燥等，长期用药可出现多发性神经炎、感觉异常及血管栓塞等。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】本品为强致畸剂，孕妇禁用。

【药物相互作用】与地塞米松合用，发生中毒性表皮坏死松解症的危险性增加。

雷利度胺Ｌｅｎａｌｉｄｏｍｉｄｅ

其他名称：来那度胺（Ｒｅｖｌｉｍｉｄ）。

【药代动力学】口服吸收迅速，口服后０．６２５～１．５ｈ达血药峰浓度。多发性骨髓瘤患者单剂量、多剂量给药后，０．５～４ｈ达血药峰浓度，ＡＵＣ和给药剂量呈正相关，有研究表明多发性骨髓瘤患者的ＡＵＣ比正常人高５７％。本品的蛋白结合率约３０％。约２／３以原形经肾排泄，ｔ１／２为３ｈ。

【作用与用途】本品有免疫调节和抗血管生成的特性，通过细胞因子发挥作用，可通过外周血液单核细胞致炎细胞因子的释放，增加抗炎因子的释放。本品可抑制多种细胞系的细胞增殖，包括５号染色体缺失的人类Ｂ淋巴瘤细胞系和ＫＧ－１细胞（５号染色体缺失的人髓细胞系）。体外试验表明，本品对环氧化酶－２（ＣＯＸ－２）具有选择性抑制作用。

【用法与用量】

１．多发性骨髓瘤２８ｄ为一周期，起始量２５ｍｇ，１次／ｄ，第１～２１日服用，在前４个周期的第１～４日、９～１２日、１７～２０日服用地塞米松４０ｍｇ，此后每个周期的第１～４日同时服用地塞米松４０ｍｇ，以维持治疗，并根据临床反应调整剂量：①血小板＜３０×１０９／Ｌ应停药，当血小板恢复至＞３０×１０９／Ｌ时以１５ｍｇ／ｄ重新开始给药；如血小板再次下降，停药待恢复至＞３０×１０９／Ｌ时，以低于前剂量５ｍｇ重新给药，但剂量不能低于５ｍｇ／ｄ。②中性粒细胞绝对计数（ＡＮＣ）＜１×１０９／Ｌ应停药，加用粒细胞集落刺激因子，待ＡＮＣ恢复至＞１×１０９／Ｌ时重新给药，方法与剂量同血小板减少的处理。③出现其他与本品相关的３或４级毒性反应时应停药，毒性反应减低可减低剂量应用。

２．骨髓增生异常综合征口服，１０ｍｇ／次，１次／ｄ，根据临床反应维持治疗或调整剂量：①初始治疗４周内出现白细胞减少，如基础ＡＮＣ≥１×１０９／Ｌ，当ＡＮＣ降至（０．７５～１）×１０９／Ｌ时应停药，当ＡＮＣ恢复＞１×１０９／Ｌ时重新开始给药５ｍｇ／ｄ。②如基础ＡＮＣ＜１×１０９／Ｌ，当ＡＮＣ＜０．５×１０９／Ｌ时应停药，待ＡＮＣ恢复至０．５×１０９／Ｌ时重新给药５ｍｇ／ｄ。③血小板＜５０×１０９／Ｌ应停药，血小板恢复至＞５０×１０９／Ｌ时给药５ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．可见深部静脉血栓、水肿、高血糖、低血钾、低血镁、甲状腺功能减退。

２．咳嗽、呼吸困难、鼻咽炎、肺炎、上呼吸道感染。

３．关节痛、肌痉挛、肌无力。

４．头晕、头痛、失眠、神经衰弱、周围神经病变、震颤。

５．肾脏病变、肝药酶升高、消化不良、便秘或腹泻等不适。

６．可引起中性粒细胞和血小板减少。

７．可明显增加多发性骨髓瘤患者发生深部静脉血栓和肺动脉血栓的风险。

【制剂与规格】胶囊剂：５ｍｇ、１５ｍｇ、２５ｍｇ。

【注意事项】本品是沙利度胺的类似物，有致新生儿缺陷的潜在毒性，孕妇禁用。

【药物相互作用】与地高辛合用可使地高辛血药浓度升高１４％。

亚砷酸ＡｒｓｅｎｉｏｕｓＡｃｉｄ

其他名称：三氧化二砷（ＡｒｓｅｎｉｃＴｒｉｏｘｉｄｅ）。

【药代动力学】本品静脉给药后广泛分布于各组织，砷可分泌至乳汁中，停药时检测各组织中的砷含量，由高到低依次为皮肤、卵巢、肝、肾、脾、肌肉、睾丸、脑等，停药４周后，组织中的砷含量有所增加，皮肤含量与停药时基本相同，其他组织中的砷含量均有所下降。８例急性早幼粒细胞白血病（ＡＰＬ）患者的药代动力学参数显示：静脉滴注本品，４ｈ达血药峰浓度，本品在血浆清除很快，每日尿排砷量为每日给药量的１％～８％，停药后尿排砷量即开始下降，１～２个月可下降２５％～７５％。

【作用与用途】本品为急性早幼粒细胞白血病的特异治疗药物（靶向治疗）。可降解急性早幼粒细胞白血病基因和维Ａ酸α受体融合蛋白，作用于凋亡相关ＰＭＬ－ＲＡＲａ等，诱导细胞凋亡。抑制组织因子转录，降低ＤＩＣ发生率和死亡率，无明显骨髓抑制作用，且无交叉耐药。可用于治疗急性早幼粒细胞白血病、慢性粒细胞白血病的加速期与急变期、肝癌、肺癌、胰腺癌、结肠癌、乳腺癌等。

【用法与用量】静脉滴注：亚砷酸注射液１０ｍｇ加入生理盐水或５％葡萄糖注射液２５０～５００ｍＬ中，１次／ｄ，３～４ｈ滴完。白血病连续４～６周为１个疗程；实体瘤连续２～３周为１个疗程。

【不良反应】消化道不适、皮肤干燥、色素沉着、心电图异常等，停药或相应处理后恢复正常。

【制剂与规格】注射液：１０ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品过敏者、严重肝肾功能不全者及孕妇禁用。

２．急性早幼粒细胞性白血病在用药过程中可出现白细胞增高，不必停药，一周后白细胞可自行下降，必要时，可口服羟基脲以降低白细胞。

３．部分患者在用药后可出现氨基转移酶轻度升高，停药２周后可恢复。

【药物相互作用】硫利达嗪、齐拉西酮与本品合用，有增加心脏毒性的危险（ＱＴ间期延长、尖端扭转型室性心动过速、心搏骤停）。

利妥昔单抗Ｒｉｔｕｘｉｍａｂ

其他名称：美罗华（Ｍａｂｔｈｅｒａ）。

【药代动力学】Ｂ细胞淋巴瘤复发患者单次静脉滴注本品１００ｍｇ／ｍ２、２５０ｍｇ／ｍ２、５００ｍｇ／ｍ２后，血药峰浓度分别为８０μｇ／ｍＬ、２００μｇ／ｍＬ、５００μｇ／ｍＬ。大部分患者用药后血药浓度在２周内至少可保持于１０μｇ／ｍＬ。给药后１个月在血浆中仍能测得本品。静脉滴注本品３７５ｍｇ／ｍＬ，平均血清半衰期、血药浓度峰值、血浆清除率在首次滴注后分别为１８９．９ｈ、４８０．７μｇ／ｍＬ、０．０１４５Ｌ／ｈ。

【作用与用途】本品为抗ＣＤ２０单克隆抗体，大于９０％Ｂ细胞淋巴瘤表达ＣＤ２０，本品通过Ｆｃ段调动宿主免疫活性细胞结合ＣＤ２０，诱导抗体依赖的细胞介导的细胞毒性作用（ＡＤＣＣ）和补体介导的细胞毒性作用，并诱导细胞凋亡，具有清除Ｂ淋巴细胞的多重机制。适用于复发性或化疗抵抗性Ｂ淋巴细胞性非霍奇金淋巴瘤患者，联合ＣＨＯＰ方案，能提高疗效且无明显毒副作用。

【用法与用量】缓慢静脉滴注：推荐剂量为３７５ｍｇ／ｍ２，每周１次（第１、８、１５和２２日，２２ｄ为１个疗程）。首次滴入剂量速度为５０ｍｇ／ｈ，若耐受，每３０ｍｉｎ增加５０ｍｇ／ｈ，最大可达４００ｍｇ／ｈ，以后用药为１００ｍｇ／ｈ。每３０ｍｉｎ增加１００ｍｇ／ｈ，最高为４００ｍｇ／ｈ。若出现过敏反应，应减慢滴速或停药，待过敏反应好转，剂量减半缓慢静脉滴注。用药前应用对乙酰氨基酚、苯海拉明可减少反应。

【不良反应】耐受性好。轻、中度不良反应多见于首次注射如发热、寒战、发抖，较严重不良反应见于少数对本品过敏者，可出现低血压、支气管痉挛和血管神经性水肿。如原有心脏病（心律失常、心绞痛）患者，用后有复发的可能。出现超敏反应可用肾上腺素、抗组胺药物和肾上腺皮质激素。

【制剂与规格】注射液：１００ｍｇ（１０ｍＬ）、５００ｍｇ（５０ｍＬ）。

【注意事项】

１．对该产品的任何成分及鼠蛋白过敏者禁用。

２．禁止静脉注射。

３．禁止与其他药物混合应用。

【药物相互作用】

１．与顺铂合用可能导致严重的肾毒性，不主张合用。

２．用本品时禁止接种活疫苗。

第九节 血液病辅助用药

别嘌醇Ａｌｌｏｐｕｒｉｎｏｌ

其他名称：别嘌呤醇，维洛林。

【药代动力学】口服易吸收，自胃肠道可吸收８０％～９０％，口服后２～６ｈ血药浓度达峰值，单剂３００ｍｇ时，血浆中药物浓度为２～３μｇ／ｍＬ；代谢物氧嘌呤醇为５～６μｇ／ｍＬ，肾功能损害者可达３０～５０μｇ／ｍＬ。２４ｈ血尿酸浓度就开始下降，而在２～４ｈ下降最明显，约有７０％在肝内代谢为具有药理活性的代谢物氧嘌呤醇，两者都不能与蛋白结合。本品的ｔ１／２为１～３ｈ，氧嘌呤醇的ｔ１／２为１２～３０ｈ（平均１５ｈ），由肾排泄，约１０％以原形、７０％以代谢物形式随尿排出，亦可经乳汁排泄。合用促尿酸排泄药可促进氧嘌呤醇的排泄，但肾功能不全时其排出量减少。

【作用与用途】本品是目前唯一能抑制尿酸合成的药物，可抑制黄嘌呤氧化酶，减少尿酸合成，降低血中尿酸浓度，减少尿酸盐在肾脏、骨、关节的沉着，从而防治尿酸性肾病及痛风。用于急慢性白血病、高白细胞白血病、真性红细胞增多症、多发性骨髓瘤化疗或放疗时由于大量细胞破坏所致的高尿酸血症。

【用法与用量】口服：０．１～０．２ｇ／次，３次／ｄ。

【不良反应】无明显不良反应，偶有皮疹、腹痛、低热、一过性粒细胞减少及氨基转移酶增高。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．与巯嘌呤合用可使其毒性增加，故巯嘌呤剂量应减至常用量的１／４左右。

２．用药期间应水化、碱化尿液，以利于尿酸排泄。

【药物相互作用】

１．与排尿酸药（如苯溴马隆）合用可加强疗效。

２．本品对生成的尿酸无排泄作用，维生素Ｃ使尿酸在酸性尿中析出结晶并发尿酸结石症，不宜合用。

３．本品抑制巯嘌呤或硫唑嘌呤氧化，使后者疗效增加２～４倍，毒性增大，合用时后者剂量应酌情减少。

４．避免与阿糖胞苷合用，因可增加后者的毒性。

５．丙磺舒增加本品代谢产物异黄嘌呤的排泄，两药合用时应减少丙磺舒的剂量或增加别嘌醇的剂量。

６．本品可延长双香豆素和降糖药氯磺丙脲的半衰期，增强其作用，合用时应减少后者的剂量。

美司钠Ｍｅｓｎａ

其他名称：２－巯基乙基磺酸钠，美斯钠。

【药代动力学】口服吸收良好，但吸收较静脉注射略慢，注射后主要分布于肾脏，并迅速在组织中转化为无生物活性的二硫化物，经肾小球滤过，在肾小管上皮再转化为二巯乙磺酸钠。本品吸收后立即开始代谢，大部分在８ｈ内清除，原形物和代谢物ｔ１／２分别为１５～３０ｍｉｎ、７０ｍｉｎ，２４ｈ内约有８０％的药物经尿液排泄。

【作用与用途】本品为泌尿道保护剂，用于预防应用大剂量异环磷酰胺及环磷酰胺时，其代谢产物丙烯醛刺激膀胱壁所致的出血性膀胱炎。本品在膀胱中可使丙烯醛失活，使用时配合大量补液。使用利尿剂，可预防出血性膀胱炎的发生。

【用法与用量】静脉滴注：常用量为环磷酰胺或异环磷酰胺的２０％～３０％，分３次于化疗同时及化疗后４ｈ、８ｈ应用。

【不良反应】治疗量给药一般无不良反应，但超过６０～７０ｍｇ／ｋｇ连用数日，可有恶心、呕吐、痉挛性腹痛、腹泻等。

【制剂与规格】注射液：０．２ｇ（２ｍＬ）、０．４ｇ（４ｍＬ）。

【注意事项】

１．对含巯基化合物过敏者禁用。

２．孕妇及哺乳期妇女用药时应谨慎。

【药物相互作用】

１．体外试验表明，本品与顺铂、卡铂及氮芥类药物不发生相互作用。

２．与华法林合用，出血的危险性增加，机制尚不清楚。

骨化三醇Ｃａｌｃｉｔｒｉｏｌ

其他名称：罗钙全，钙三醇，罗盖全。

【药代动力学】口服吸收快，２～４ｈ达血药峰浓度，７ｈ后尿钙浓度增加，ｔ１／２为３～６ｈ，服用６ｄ后，累计约４９％由粪便排出，１６％由尿中排出。慢性肝肾功能不全者对本品清除减慢（慢性肾衰竭者本品ｔ１／２可延长至１８～４４ｈ）。本品较其他维生素Ｄ（或其衍生物）的ｔ１／２短，在减量或停药后３～６ｄ，血清钙浓度即可恢复正常。

【作用与用途】本品为维生素Ｄ３活性代谢药物，是治疗甲状旁腺疾病的药物，但因其有抑制骨髓纤维组织形成，增加胶原纤维溶解，并抑制巨核细胞异常增生的作用，用于治疗骨髓纤维化、白血病伴巨核细胞病态增殖，还用于治疗骨髓增生异常综合征。

【用法与用量】口服：０．２５～０．７５μｇ／ｄ，分次口服。

【不良反应】

１．可引起高血钙及钙中毒。

２．偶有注射部位疼痛、红肿和过敏反应。

【制剂与规格】胶囊剂：０．２５μｇ、０．５μｇ。

【注意事项】

１．用药期间应监测血钙、血磷。

２．透析患者不能同时服含镁的制剂，以免引起高血镁。

３．肾功能正常情况下，应饮用足够的液体，以避免脱水。

【药物相互作用】

１．与大剂量磷剂合用，可诱发高磷血症。

２．与噻嗪类利尿药（可促进对本品的吸收）合用，有发生高钙血症的危险。

３．巴比妥类抗惊厥药与本品合用，可加速活性维生素Ｄ代谢物在肝脏的代谢，降低本品的疗效。

４．胃肠吸收抑制剂（如考来烯胺、含铝抗酸药）与本品合用，可减少本品的肠道吸收。

氨磷汀Ａｍｉｆｏｓｔｉｎｅ

其他名称：阿米福汀，ＷＲ－２７２１。【药代动力学】按体表面积静脉注射７４０ｍｇ／ｍ２或９１０ｍｇ／ｍ２，１５ｍｉｎ能达到最大血药浓度。在血浆中快速被清除，其ｔ１／２α＜１ｍｉｎ，清除ｔ１／２β＜８ｍｉｎ，注射本品６ｍｉｎ后仅有少于１０％在血浆中残存，它被快速代谢为活性的游离巯基化合物，随后生成含硫的代谢产物，其活性弱于游离巯基化合物。１０ｓ内一次注射１５０ｍｇ／ｍ２，氨磷汀原药、巯基化合物及二硫化合物的排出量在给药后的那段时期很低，分别是注射量的０．６９％、２．６４％、２．２２％。静脉滴注５～８ｍｉｎ后，骨髓细胞中已发现游离巯基化合物，用地塞米松或甲氧氯普胺预先处理，对本品的药代动力学无影响。

【作用与用途】本品为广谱细胞保护剂、核辐射保护剂，是有机硫代磷酸化合物，在组织中被碱性磷酸酶水解脱磷酸后成为具活性的代谢产物ＷＲ－１０６５，通过脱氧自由基，减少自由氧的利用，促使氧与自由基结合而起作用。可保护原始定向造血祖细胞免受化疗的细胞毒作用，有促干细胞增殖，保护骨髓，提高对化疗、辐射的耐受，改善细胞毒药物累积毒性，减少白血病及骨髓增生异常综合征（ＭＤＳ）的血小板减少，减少继发肿瘤发生，改善ＭＤＳ无效造血，增强自体造血干细胞移植（ＡＳＣＴ）体外净化等作用，减轻化疗药物所产生的肾、骨髓及神经系统的毒性，而不降低药物的疗效。适用于各种癌症的辅助治疗。

【用法与用量】静脉滴注：化疗患者起始剂量５００～６００ｍｇ／ｍ２，溶于生理盐水５０ｍＬ中，于化疗前３０ｍｉｎ静脉滴注，１５ｍｉｎ滴完。放疗患者起始剂量２００～３００ｍｇ／ｍ２，溶于生理盐水中，于放疗前３０ｍｉｎ静脉滴注，１５ｍｉｎ滴完。用药前或同时给予地塞米松５～１０ｍｇ（静脉注射）及５－ＨＴ３受体拮抗剂，以减少呕吐反应。

【不良反应】

１．头晕、恶心、呕吐、乏力，偶有轻度嗜睡、喷嚏、面部温热感等。

２．偶有轻度血钙降低。

３．用药期间可出现一过性低血压，５～１５ｍｉｎ缓解，少于３％患者血压明显下降，需停药。

【制剂与规格】注射液：４００ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．用药时宜平卧位。

２．低血压、低血钙患者慎用。

３．对本品及甘露醇过敏者禁用。

【药物相互作用】同时给予甲氧氯普胺、地塞米松，可减轻呕吐、嗜睡等不良反应。

帕米膦酸二钠ＰａｍｉｄｒｏｎａｔｅＤｉｓｏｄｉｕｍ

其他名称：丙氨膦酸钠，博宁。

【药代动力学】静脉滴注给药后２～３ｈ即可达到稳定的血药浓度，主要分布在骨骼、肝脏、脾和气管软骨中，与骨的结合率为５０％，在骨中的ｔ１／２为３００ｄ。本品蛋白结合率为５４％，在血浆中被迅速清除，ｔ１／２为０．８～２ｈ，药物在体内不被代谢，给药后７２ｈ，２０％～５５％以原形从尿中排出。

【作用与用途】本品为双膦酸类药物，属骨抑制剂，强烈抑制羟磷灰石的溶解和破骨细胞的活性，显著抑制骨质再吸收，缓解恶性肿瘤溶骨性转移所致的疼痛和高钙血症。

【用法与用量】静脉滴注：治疗肿瘤骨转移性疼痛，成人一般用量为３０～６０ｍｇ／次。以注射用水充分溶解后，稀释于不含钙离子的生理盐水或５％葡萄糖注射液中，缓慢静脉滴注４ｈ以上，浓度不大于１５ｍｇ／１２５ｍＬ，滴速不大于７．５～１５ｍｇ／ｈ。治疗高钙血症，应严格按照血钙浓度在医师指导下酌情用药。

【不良反应】可出现轻度恶心，胸痛，胸闷，轻微肝、肾功能改变，偶有低热。

【制剂与规格】粉针剂：１５ｍｇ、３０ｍｇ。附５ｍＬ注射用水１支。

【注意事项】

１．对双膦酸类药物过敏者、孕妇及哺乳期妇女禁用，儿童不宜使用。

２．肾功能损伤者慎用。

３．本品不能与其他双膦酸类药物同用。

【药物相互作用】

１．抗酸药和导泻剂因常含钙、镁或铁等金属离子而影响本品吸收。

２．与氨基糖苷药物合用，可诱发低钙血症。

伊班膦酸钠ＩｂａｎｄｒｏｎａｔｅＭｏｎｏｓｄｉｕｍ

其他名称：伊班膦酸，艾本。

【药代动力学】口服生物利用度低，宜采用静脉给药，单次给予２ｍｇ、４ｍｇ或６ｍｇ，静脉滴注２ｈ，其Ｃｍａｘ和ＡＵＣ与剂量呈线性相关。本品２ｍｇ静脉滴注时，Ｃｍａｘ为２４６ｎｇ／ｍＬ；６ｍｇ静脉滴注时，Ｃｍａｘ为３２８ｎｇ／ｍＬ。本品主要分布于骨组织中，Ｖｄ为１５０Ｌ。主要排泄途径为肾脏，大部分药物以原形从尿中排出，总体清除率为１３０ｍＬ／ｍｉｎ，肾脏清除率为８８ｍＬ／ｍｉｎ。ｔ１／２为１０．２～１５．８ｈ。可经血液透析清除。

【作用与用途】本品为双膦酸盐类骨吸收抑制剂，主要通过与骨内羟磷灰石结合，抑制羟磷灰石的溶解和形成，产生抗骨质吸收作用，并具抑制破骨细胞活性、抑制异位钙化、增强细胞毒性药物作用，与化疗合用可治疗与癌症相关的溶骨性骨转移。适用于伴或不伴骨转移的恶性肿瘤引起的骨痛及高钙血症、绝经后骨质疏松症、男性骨质疏松症、器官移植后及卵巢切除患者的骨质丢失、多发性骨髓瘤、Ｐａｇｅｔ病（变形性骨炎）等。

【用法与用量】静脉滴注：将本品稀释于不含钙离子的生理盐水或５％葡萄糖注射液５００～７５０ｍＬ中，缓慢静脉滴注，不得少于２ｈ。用量应根据高血钙的程度与肿瘤的种类而决定。重度高血钙（经清蛋白纠正后血钙＞３ｍｍｏｌ／Ｌ），可单剂量给予４ｍｇ。中度高血钙（经清蛋白纠正后血钙＜３ｍｍｏｌ／Ｌ），给予２ｍｇ即可。

【不良反应】少数患者有一过性发热，类似于流感症状。偶有胃肠不适。

【制剂与规格】注射液：１ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】本品应在医院内使用，用药前应适当给予生理盐水做水化治疗。余同帕米膦酸二钠。

【药物相互作用】本品与氨基糖苷类药物合用，可能会导致血钙浓度长时间下降，同时还可能出现血镁浓度过低，两者合用时需谨慎。

阿地白介素Ａｌｄｅｓｌｅｕｋｉｎ

其他名称：白介素－２，重组人白介素－２，远策欣，德路生。

【药代动力学】本品静脉注射后的血清浓度和剂量呈正比，并呈双指数衰减。本品肌内或皮下注射后的血药峰浓度是静脉注射的１／１００～１／１０，ｔｍａｘ为２～６ｈ，肌内注射的生物利用度为３４％，如２４ｈ持续滴注３００万ｕ，血药浓度可达１００ｐｍｏｌ／Ｌ。主要分布在肺、肝、肾、脾，其分布半衰期为１２．９ｍｉｎ。主要代谢器官为肾脏，肾组织中的蛋白酶Ｄ可分解本品，使其在血中快速清除，清除半衰期为８．５ｍｉｎ，清除率约为１２０ｍＬ／ｍｉｎ。

【作用与用途】本品为Ｔ细胞生长因子，基因工程制成的高纯度人白介素－２，能诱导人细胞毒性Ｔ细胞、自然杀伤细胞、杀伤细胞和淋巴因子活化的杀伤细胞（ＬＡＫ），并增强其杀伤力，进而清除体内肿瘤细胞，可作为抗肿瘤的生物治疗。适用于晚期肾癌、恶性黑色素瘤及癌性胸、腹腔积液的治疗，也可用于白血病及其他恶性肿瘤的综合治疗。

【用法与用量】

１．静脉滴注每次１０万～２０万ｕ／ｍ２，加入生理盐水５００ｍＬ中静脉滴注２～３ｈ，１次／ｄ，４～６周为１个疗程。

２．皮下注射每次５０万～１００万ｕ／ｍ２，加入２ｍＬ生理盐水中溶解，２～３次／周，６周为１个疗程。

３．胸、腹腔注入每次２０万～５０万ｕ／，１～２次／周，２～４次为１个疗程。

４．动脉灌注２０万～１００万ｕ／次，２周一次，６周为１个疗程。

５．肿瘤局部给药每次２０万ｕ／ｍ２，每周连用４次，２～４周为１个疗程。

【不良反应】

１．常有发热、畏寒、疲劳，多为一过性发热。

２．偶有恶心、呕吐，少数患者皮下注射后，出现红肿、硬结。

３．大剂量使用时，可出现毛细血管渗漏综合征（低血压、末梢水肿及暂时性肾功能不全等）。一旦出现，应及时停药。

【制剂与规格】粉针剂：１０万ｕ、２０万ｕ、５０万ｕ、１００万ｕ。

【注意事项】严重心肾功能不全、严重低血压及高热者禁用，孕妇慎用。

【药物相互作用】

１．在加有本品的５％葡萄糖注射液中再加入２％的人血白蛋白，能保持本品的活性，并降低其毒性。

２．与吲哚美辛同用，可导致更严重的体重增加、少尿和氮质血症。

３．皮质激素类药物可缓解本品引起的发热、呼吸困难、皮肤瘙痒、精神错乱等症状。

４．有报道显示，布洛芬能降低本品的毒性，特别是能缓解本品所致的发热、寒战、肌痛、恶心和呕吐。

５．对乙酰氨基酚可缓解本品引起的全身症状，但可能加重患者的肾功能障碍。

第十节 抗器官移植排斥反应药

甲泼尼龙Ｍｅｔｈｙｌｐｒｅｄｎｉｓｏｌｏｎｅ

其他名称：甲基强的松龙。

【药代动力学】口服起效较肌内注射快，水溶性制剂静脉注射可迅速起效，达血峰浓度后迅速下降，本品醋酸酯因分解缓慢，故作用较持久，在血浆中主要与蛋白质可逆性结合。本品在肝脏代谢快，也可经肾组织代谢，生物半衰期为３０ｍｉｎ，代谢产物随尿排泄。

【作用与用途】作用同泼尼松，具抗炎、抗过敏作用，也能影响糖、脂肪、蛋白质和水盐代谢，但抗炎作用强，对水盐代谢作用弱。临床用大剂量甲泼尼龙治疗重型免疫性血小板减少症。部分患者应用后血小板明显上升，但作用时间不持久，可在血小板升高时行脾切除术。疗效基本同静脉注射丙种球蛋白，但价廉。适用于免疫性血小板减少症的紧急治疗和器官移植急性排斥危象。亦可用于急性再生障碍性贫血。

【用法与用量】静脉滴注：①用于危重患者的急救，第１～３日，２０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ）（最高１０００ｍｇ／ｄ），第４日１０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），第５日５ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），第６日１００ｍｇ／ｄ，第７日５０ｍｇ／ｄ。以后３０ｍｇ／ｄ口服并逐渐减量。②用于器官移植，４０～８０ｍｇ／次，１～４次／ｄ。

【不良反应】水钠潴留、肾上腺皮质功能减退、胃肠道穿孔或出血、伤口愈合减慢、高血压、内分泌失调等。

【制剂与规格】甲泼尼龙醋酸酯混悬注射液：２０ｍｇ（１ｍＬ）、４０ｍｇ（１ｍＬ）。甲泼尼龙琥珀酸钠注射液：４０ｍｇ。粉针剂：５００ｍｇ。

【注意事项】

１．水钠潴留作用较氢化可的松弱。

２．全身性真菌感染者禁用。

３．本品注射液在紫外线和荧光下易分解破坏，故应避光。

【药物相互作用】参见泼尼松。

环孢素Ｃｉｃｏｌｏｓｐｏｒｉｎ

其他名称：环孢霉素Ａ，环孢菌素，新山地明，山地明。

【药代动力学】口服吸收不规则、不完全、个体差异大，口服ｔｍａｘ约为３．５ｈ，生物利用度约为３０％，药物在血中与血浆蛋白、红细胞、脂蛋白结合，与血浆蛋白的结合率高达９０％。吸收后分布于全身各组织。本品在血液中有３３％～４７％分布于血浆，４％～９％分布于淋巴细胞，５％～１２％分布于粒细胞，４１％～５８％分布于红细胞中，可透过胎盘，进入乳汁。本品由肝脏代谢，至少有１５种代谢产物，部分代谢产物有免疫抑制活性。主要随胆汁（９４％）排入肠道，由粪便排出，６％经肾脏排泄。ｔ１／２成人为１９ｈ，儿童约为７ｈ。

【作用与用途】本品为特异性免疫抑制剂，对造血组织几乎无毒性，能可逆地抑制Ｔ淋巴细胞介导的异基因免疫和自身免疫反应。抑制Ｔ辅助细胞和毒性Ｔ淋巴细胞的激活，而对Ｔ抑制细胞无明显抑制作用，抑制ＩＬ－２、ＩＬ－３、ＩＬ－１、ＩＦＮ、ＴＮＦ的合成与释放。可明显抑制宿主细胞免疫和体液免疫，具抗排斥反应的作用，预防移植物抗宿主疾病（ＧＶＨＤ）的产生。不影响吞噬细胞的功能，不产生明显的骨髓抑制作用。较其他免疫抑制所致感染的发生率低。临床主要用于：防治移植物抗宿主同种异体器官移植的排异反应；治疗重症自身免疫性疾病，如狼疮性肾炎、内源性葡萄膜炎、银屑病、异位性皮炎、类风湿关节炎、重型再生障碍性贫血、自身免疫性溶血性贫血和难治性免疫性血小板减少症。

【用法与用量】

１．口服４～１２．５ｍｇ／（ｋｇ·ｄ）。连用７ｄ后改维持量，１～３ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），３～６个月。

２．静脉滴注３～５ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），以生理盐水或５％葡萄糖注射液稀释，静脉滴注２～６ｈ。

【不良反应】

１．肾毒性、多毛症、震颤、齿龈增生、胃肠道反应、肝功能损伤、高血压、高血钾、低镁血症。

２．偶可诱发癫痫、淋巴瘤、无菌性腹膜炎等。

【制剂与规格】胶囊剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。静脉滴注浓缩液：２５０ｍｇ（５ｍＬ）。微乳化口服液：１００ｍｇ／ｍＬ（５０ｍＬ）。

【注意事项】

１．定期检测肝肾功能及血药浓度以调整用药剂量，避免过度抑制机体免疫功能。

２．服药期间避免食用高钾药物、食物及保钾药物。

３．避免与肾毒性药物同时应用（如氨基糖苷类抗生素、两性霉素Ｂ、甲氧苄啶等）。

４．避免接种减毒活性疫苗。

５．孕妇及哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】下列药物影响本品浓度，应避免联合应用或根据本品血药浓度调整其用量。增加本品血浓度的药物有酮康唑、氨基糖苷类抗生素、大环内酯类抗生素、多西环素、口服避孕药、钙离子通道阻滞药、大剂量甲泼尼龙等。降低本品血药浓度的有：苯巴比妥、苯妥英钠、安乃近、利福平、奈夫西林、甲氧苄啶及静脉给药的磺胺异二甲嘧啶等。

硫唑嘌呤Ａｚａｔｈｉｏｐｒｉｎｅ

其他名称：ＡＺＰ，依木兰（Ｉｍｕｒａｎ）。

【药代动力学】口服生物利用度为４１％～４７％，尿毒症患者生物利用度为１８％，总蛋白结合率为３０％。口服后１ｈ达血药峰浓度，ｔ１／２约为３ｈ。在红细胞和肝脏内通过氧化作用和甲基化作用降解，绝大部分代谢为巯基嘌呤，约１０％代谢为含巯基的咪唑化合物，代谢产物构成比例因人而异，代谢产物大部分以硫尿酸的形式由尿排出，约１０％以原形排出，少量硫唑嘌呤及其代谢物可分泌至乳汁中。血液透析可部分清除本品。

【作用与用途】本品为巯嘌呤的衍生物，具嘌呤拮抗作用，主要作用于Ｓ期细胞，干扰免疫母细胞的形成，产生免疫抑制作用。用于免疫性血小板减少症及自身免疫性溶血性贫血、溃疡性结肠炎、硬皮症等自身免疫性疾病。

【用法与用量】口服：１～４ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），根据白细胞数调整剂量，可连服数月。

【不良反应】

１．长期用药可致骨髓抑制，甚至再生障碍性贫血，须密切监测血常规。

２．可有中毒性肝炎、胰腺炎、脱发、黏膜溃疡等。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．肾功能减退者应减量，肝功能损伤者禁用。

２．可致畸胎，孕妇慎用。

【药物相互作用】

１．多柔比星增加本品肝毒性，本品延迟多柔比星排泄，导致严重骨髓抑制。

２．泼尼松可改善毛细血管功能，减轻免疫抑制药的不良反应，改善免疫性血小板减少症的症状，但同时易致消化道出血。

３．本品可降低口服抗凝药的疗效。

４．吗替麦考酚酯（ＭＭＦ）与本品均可抑制嘌呤代谢，故不可合用。

５．与甲氨蝶呤合用可产生协同的肝毒性。

６．与别嘌醇、巯嘌呤合用可导致毒性反应增加。

７．本品与依那普利及其他ＡＣＥＩ合用可导致严重贫血。

他克莫司Ｔａｃｒｏｌｉｍｕｓ

其他名称：ＦＫ－５０６，他克罗姆，普乐可复（Ｐｒｏｇｒａｆ）。

【药代动力学】口服吸收少且不恒定，单剂口服０．１５ｍｇ／ｋｇ，０．５～０．８ｈ达血药峰浓度为０．４～５．６ｎｇ／ｍＬ。监测血药谷浓度可以评估全身的吸收状况。与红细胞结合力强，全血／血浆药物浓度比为２０∶１，在血浆中与血浆蛋白结合＞９８．８％。本品主要在肝脏经ＣＹＰ３Ａ４代谢。在体内广泛分布，全身清除率低，健康人平均清除率为每为２．４３Ｌ，ｔ１／２约为４３ｈ，儿童及成年肝移植者的平均ｔ１／２为１２．４ｈ及１１．７ｈ，成年肾移植患者的ｔ１／２为１５．６ｈ。主要从粪便排出，约２０％随尿排出。

【作用与用途】本品为免疫抑制性大环内酯类药物，具高度免疫抑制作用，机制与环孢素类似，但作用较环孢素强１０～１００倍。可抑制Ｔ细胞的活化以及Ｔ辅助细胞依赖型Ｂ细胞的增生，也可抑制白介素－２、白介素－３及干扰素γ等淋巴因子的生成与白介素－２受体的表达。用于预防及治疗肝、肾移植或骨髓移植术后的排斥反应，包括应用其他免疫抑制药无法控制的移植物排斥反应。

【用法与用量】

１．肝移植首次免疫抑制量：０．１～０．２ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），分２次服。应于术后６ｈ即开始用药，不能口服者采用静脉滴注（连续２４ｈ），起始剂量为０．０１～０．０５ｍｇ／（ｋｇ·ｄ）。恢复期根据患者的排斥反应及对药物的耐受性调整剂量。

２．肾移植首次用量：口服０．１５～０．３ｍｇ／ｋｇ，分２次服。应于术后２４ｈ开始用药，不能口服者采用静脉滴注（连续２４ｈ），起始剂量为０．０５～０．１ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），恢复期根据排斥反应及对药物的耐受性调整剂量。

３．造血干细胞移植首剂：０．１～０．２ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），分２次服，一般在用药３个月内血药浓度在１０～１５ｎｇ／ｍＬ，３个月后维持在５～１０ｎｇ／ｍＬ。

儿童首剂需给予成人剂量的１．５～２倍才能达到相同的血药浓度。

【不良反应】

１．主要是震颤、头痛、失眠、知觉失常、视觉失常（白内障、弱视）、肾功能异常（血肌酐增加、ＢＵＮ及尿量增加或减少）、便秘、腹泻、恶心、高血压、心律失常、高血糖、高血钙、低血磷、白细胞增生等。

２．偶见白细胞减少、贫血（如再生障碍性贫血、溶血性贫血）、过敏反应。

【制剂与规格】胶囊剂：０．０５ｍｇ、１ｍｇ。注射液：５ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品及其他大环内酯类药物过敏者、孕妇禁用。

２．肝肾功能不全、糖尿病、高钾血症、心室肥大患者、有神经毒性表现（如震颤、头痛、共济失调、精神状态改变等）的患者慎用。

３．用药期间定期检查血压，心电图，视觉状况，血糖、血钾及其他电解质浓度，血肌酐，ＢＵＮ，血液学参数，凝血值及肝功能。经常监测肾功能。在术后头几日要监测尿量。

４．ＥＢ病毒阴性的患者使用本品，有增加发生淋巴组织异常增生的风险。２岁患儿使用本品前，应进行ＥＢ病毒的血清学检查。

【药物相互作用】

１．本品为强效肝药酶抑制剂，可抑制环孢素、红霉素、酮康唑、咪康唑、氟康唑、伊曲康唑、硝苯地平、咪达唑仑、奥美拉唑、维拉帕米、麦角胺等的代谢，使上述药物血药浓度升高。

２．碳酸氢钠／氧化镁等抗酸药可抑制本品的吸收。

３．ＣＹＰ３Ａ４抑制剂，如氨苯砜、炔雌醇、咪达唑仑、尼鲁地平、尼伐地平、他莫昔芬、利多卡因可抑制本品的代谢，使血药浓度升高。

４．ＣＹＰ３Ａ４诱导剂，如巴比妥类药、苯妥英钠、利福平、卡马西平、安乃近及异烟肼等加速本品的代谢，使血药浓度降低。

５．本品可能影响皮质激素的代谢，降低口服避孕药的效果。

６．与布洛芬合用，肾毒性加重。

７．与氨基糖苷类、两性霉素Ｂ、万古霉素、ＳＭＺ、阿昔洛韦及非甾体抗炎药合用可能增加药物的毒性。

８．本品可广泛与血浆蛋白结合。与血浆蛋白有高度亲和力的药物，如口服抗凝药、口服降糖药可能与本品发生相互作用。

９．使用本品并大量补钾者或用保钾利尿药可导致高血钾。

１０．与甲泼尼龙合用有报道会改变本品的血药浓度。

西罗莫司Ｓｉｒｏｌｉｍｕｓ

其他名称：雷帕霉素（Ｒａｐａｍｙｃｉｎ），雷帕鸣，莫赛司。

【药代动力学】口服后迅速吸收，片剂和口服液生物利用度分别为２７％、１５％，吸收后分布于全身组织和血细胞（主要在红细胞）中。主要经ＣＹＰ３Ａ４代谢，ｔ１／２为５７～６３ｈ，总清除率为１２７～２４０ｍＬ／（ｈ·ｋｇ）。大部分（９１％）经粪便排出，少量经尿液排出。

【作用与用途】本品为三烯大环内酯类抗生素，结构类似于他克莫司，进入细胞内与免疫结合蛋白（ＦＫ－５０６ＢＰＳ）结合形成复合体，通过抑制丝氨酸蛋白激酶活性，影响核糖体功能，从而抑制蛋白质合成；阻止Ｔ细胞的Ｇ１／Ｓ期过渡，对Ｇ０期Ｂ细胞也有抑制作用，通过阻止细胞因子介导的Ｂ细胞的活化、增殖，从而达到抑制免疫的目的。用于预防器官移植排斥反应（主要用于肾移植）及自身免疫性疾病的治疗。

【用法与用量】口服：用于肾移植，成人移植后应尽早给药，建议负荷量为６ｍｇ／ｄ，维持量为２ｍｇ／ｄ，顿服。可根病情适当调整剂量。儿童１３岁以上，如体重＜４０ｋｇ，负荷量为３ｍｇ／（ｍ２·ｄ），维持量为１ｍｇ／（ｍ２·ｄ）。如体重＞４０ｋｇ，用量同成人。肝功能不全时，负荷量不变，维持量为每次１ｍｇ／ｍ２。

【不良反应】本品易增加感染和淋巴瘤的发生机会，可致高胆固醇和高三酰甘油血症、高血压，可引起肾小球滤过率降低、水肿、低钾血症及血小板减少和轻微贫血。另外，本品还可致关节痛、痤疮、皮疹、上呼吸道感染、失眠和震颤。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ。口服液：６０ｍＬ（６０ｍｇ）。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用，高脂血症患者慎用。

２．１３岁以下儿童用药的安全性尚未确定，孕妇及哺乳期妇女用药应权衡利弊。

３．用药过程中应监测血常规、血糖、血脂及肝肾功能。

４．不推荐本品用于肝移植和肺移植。建议器官移植后用本品时同时预防性治疗卡氏肺囊虫性肺炎和巨细胞病毒感染。

５．服用本品口服液时，将口服液稀释于６０ｍＬ清水或橙汁中充分搅拌后立即饮用，再用１２０ｍＬ清水或橙汁冲洗饮用杯后立即饮用。不得用葡萄柚汁稀释本品。

６．建议服用环孢素后４ｈ服用本品，不得于进食时服药（尤其是高脂饮食）。

７．皮肤或黏膜不慎接触本品时，应用肥皂和水彻底清洗；如药液溅入眼内，应用清水冲洗。

【药物相互作用】

１．与卡马西平、苯妥英钠、苯妥英、磷苯妥英、利福平、利福喷丁合用疗效降低。

２．伏立康唑使本品血药浓度明显增高，不良反应加重，禁止合用。

３．与溴隐亭、西咪替丁、西沙必利、克拉霉素、环孢素、达那唑、红霉素、红霉素／磺胺异噁唑、氟康唑、伊曲康唑、酮康唑、甲氧氯普胺、尼卡地平等药合用时，本品不良反应加重。

４．本品使泼尼松龙清除率降低，接种的活疫苗疗效降低。

吗替麦考酚酯ＭｙｃｏｐｈｅｎｏｌａｔｅＭｏｆｅｔｉｌ

其他名称：霉酚酸酯，ＭＭＦ，骁悉。

【药代动力学】本品在体内可迅速水解为霉酚酸（ＭＰＡ）而发挥作用。口服后迅速吸收，１ｈ达血药峰浓度３４μｇ／ｍＬ。食物不影响本品的吸收程度，但可降低其活性代谢产物的最大血浆浓度。平均生物利用度为９４％。ＭＰＡ与血浆蛋白结合率为９７％，肾功能不全者蛋白结合率可减少。ＭＰＡ可通过肝肠循环而再吸收。ＭＰＡ主要通过葡萄糖醛酸转移酶代谢成ＭＰＡ的酚化葡萄糖苷酸而失去活性，ＭＰＡ的ｔ１／２为１６～１８ｈ。本品９３％经肾排泄，６％从粪便排泄。

【作用与用途】本品为免疫抑制剂，ＭＰＡ对淋巴细胞具有高度选择性，能抑制其增殖，并抑制Ｂ淋巴细胞形成抗体，从而有效抑制抗体对移植物的排斥作用。预防肾移植排斥反应及治疗难治性排斥反应，可与环孢素和皮质类固醇同用。也适用于心脏、肝脏移植，尤其是移植后的难治性排斥反应，必须与环孢素和皮质类固醇同用。可用于类风湿关节炎、全身性红斑狼疮、原发性肾小球肾炎、银屑病等自身免疫性疾病。

【用法与用量】

１．预防肾移植排斥反应口服，首剂应于移植后７２ｈ内开始应用，１ｇ／次，２次／ｄ。可与环孢素和皮质类固醇同用。

２．治疗难治性排斥反应口服，１．５ｇ／次，２次／ｄ。可与标准剂量的环孢素和皮质类固醇同用。

３．自身免疫性疾病口服，１．５～２ｇ／ｄ。

４．心脏移植口服，１．５ｇ／次，２次／ｄ。静脉给药，１．５／次，２次／ｄ。应在移植后２４ｈ内开始给药，一次用药时间应大于２ｈ。

５．肝移植口服，１．５ｇ／次，２次／ｄ。静脉给药，１ｇ／次。

【不良反应】

１．骨髓抑制常见白细胞减少、贫血；血小板减少发生率为８％～３８％；中性粒细胞严重减少时应停药。

２．消化道反应常见呕吐、腹泻等胃肠道症状。

３．其他继发感染，偶见血尿酸增高、高血钾、肌痛或嗜睡。

【制剂与规格】片剂：５００ｍｇ。胶囊剂：２５０ｍｇ。粉针剂：５００ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

２．用药期间应监测血常规，若有中性粒细胞减少，应减量或停药。

３．严重心功能不全者和严重的活动性消化性疾病者慎用。

【药物相互作用】

１．与其他免疫抑制剂合用可增加感染及致癌的危险。

２．本品不宜与硫唑嘌呤、考来烯胺同时使用。

３．与阿昔洛韦、更昔洛韦合用时，血浆药物浓度较单独服用时高。

４．同时使用含镁或铝的抗酸药及铁剂，使本品吸收减少。

５．与环孢素合用作用相加而不增加毒性，两者合用可以减少环孢素的剂量，避免高剂量环孢素所致肾毒性。

抗人淋巴细胞免疫球蛋白Ａｎｔｉ－ｌｙｍｐｈｏｃｙｔｅＩｍｍｕｎｏｇｌｏｂｕｌｉｎ

其他名称：抗人淋巴细胞球蛋白，立复宁。

【药代动力学】本品在体液和组织中的分布不详，但可通过胎盘并在乳汁中分布。ＡＬＧ血浆水平因人而异，马ＡＬＧ（ＩｇＧ）的ｔ１／２平均为６ｄ（１．５～１２ｄ）。用ＡＬＧ１００ｍｇ／（ｋｇ·ｄ）治疗５ｄ后，平均血浆峰浓度（ＩｇＧ）为（７２７±３１０）μｇ／ｍＬ，约１％的ＡＬＧ由尿中排出。

【作用与用途】本品为强免疫抑制剂，以人的淋巴细胞作免疫抗原，使马、兔、猪等动物免疫后采血分离抗淋巴细胞血清，经纯化制成。主要用于治疗重型再生障碍性贫血及抑制器官移植的免疫排斥反应。其机制为：在补体参与下，对淋巴细胞产生细胞溶解作用，对再生障碍性贫血患者可解除Ｔ淋巴细胞对造血干细胞的抑制，从而促进造血干细胞的增殖与分化，恢复造血功能。也可用于自身免疫疾病。对肾小球肾炎、红斑狼疮、类风湿关节炎、重症肌无力有良好疗效。

【用法与用量】静脉滴注：用生理盐水稀释，马ＡＬＧ１０～４０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），猪ＡＬＧ１５～２０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），兔ＡＬＧ１０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），连用５ｄ，每次持续４～６ｈ滴完。预防器官排斥反应，用药１～３周。

【不良反应】寒战、发热、皮疹、血清病、胃肠道不适及关节炎，可引起血小板减少、粒细胞减少，偶可致过敏性休克。

【制剂与规格】注射液：２５０ｍｇ（１ｍＬ）（猪ＡＬＧ）、１００ｍｇ（５ｍＬ）（兔或马ＡＬＧ）。

【注意事项】

１．用前应做过敏试验。

２．为防止血清病或过敏反应，用药前１ｈ静脉应用抗组胺药物及类固醇制剂。

３．急性感染患者慎用。

４．血小板计数＜２０×１０９／Ｌ时，应输血小板。

【药物相互作用】

１．与其他免疫抑制药（皮质激素、硫唑嘌呤、环孢素）合用有协同作用，可造成免疫过度抑制。

２．本品可干扰疫苗的免疫应答，使用本品后２个月内不宜接种活疫苗。

抗胸腺细胞球蛋白ＡｎｔｉｔｈｙｍｏｃｙｔｅＧｌｏｂｉｎ

其他名称：抗人胸腺球蛋白，抗人Ｔ细胞球蛋白，ＡＴＧ，即复宁。

【作用与用途】本品是以人的胸腺细胞作免疫抗原，免疫马、兔等动物，然后从免疫动物中采取血液，经分离纯化而得，本品为强免疫抑制剂，其药理作用同ＡＬＧ。ＡＴＧ通过其淋巴细胞毒作用，去除Ｔ抑制细胞对骨髓造血的抑制，并具丝裂原作用，刺激Ｔ淋巴细胞增殖，增加ＩＬ－２及其他造血因子，促Ｇ０期细胞进入周期。适用于重型再生障碍性贫血，预防和治疗器官移植的排斥反应。

【用法与用量】静脉滴注：１０～３０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），以生理盐水稀释，连用５ｄ，每次持续８～１２ｈ，对严重排斥反应者可增量。通常经大静脉或中心静脉滴注。

【制剂与规格】冻干粉针剂：２５ｍｇ，配５ｍＬ注射用水使用。

【注意事项】同抗人淋巴细胞免疫球蛋白。

抗Ｔａｃ单抗Ｄａｃｌｉｚｕｍａｂ

其他名称：达昔单抗，赛尼哌（Ｚｅｎａｐａｘ）。

【药代动力学】临床实验中，治疗同种肾移植每１４ｄ给本品１ｍｇ／ｋｇ，共５次，Ｃｍａｘ为（２１±１４）μｇ／ｍＬ（第１次）和（３２±２２）μｇ／ｍＬ（第５次）之间逐渐升高。估计在异体肾移植患者中本品的ｔ１／２为２７０～９１９ｈ（平均４８０ｈ），与报道的人体ＩｇＧ的ｔ１／２（４３２～５５２ｈ）相近。

【作用与用途】本品为免疫抑制剂，含有的达利珠单抗是一种重组并人源化的ＩｇＧ１抗Ｔａｃ单抗，Ｔ淋巴细胞表面的白细胞介素－２（ＩＬ－２）受体由α、β、γ三个亚单位组成，其中α亚单位（又称Ｔａｃ或ＣＤ２５）仅表达于激活Ｔ淋巴细胞表面，本品与激活的Ｔ淋巴细胞表面ＩＬ－２受体的Ｔａｃ亚单位特异性结合，阻断ＩＬ－２与激活Ｔ淋巴细胞表面ＩＬ－２受体的结合，抑制ＩＬ－２介导的淋巴细胞激活和增殖，从而抑制了移植器官的排斥过程中细胞免疫，降低移植后急性排斥率和提高存活率，不增加感染和淋巴瘤的发生率。适用于预防移植器官排斥反应，肾移植、骨髓移植后急性排斥反应，它可与其他免疫抑制剂如环孢素和皮质激素同用。

【用法与用量】静脉注射：１ｍｇ／ｋｇ，加入５０ｍＬ生理盐水中缓慢静脉注射（１５ｍｉｎ以上）。首剂应在移植前期２４ｈ内给药，以后每隔１４ｄ用１次，５次为１个疗程。

【不良反应】无明显毒性，药物相关不良反应与环孢素、糖皮质激素类似，常有胃肠道紊乱。

【制剂与规格】注射液：２５ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品的任何成分过敏者禁用。

２．育龄妇女在用药期间应避孕，孕妇及哺乳期妇女慎用。

３．老年人慎用。

【药物相互作用】

１．松果菊（Ｅｃｈｉｎａｃｅａ）有刺激免疫、增强免疫功能作用，应避免与本品合用。

２．本品与下列用于移植的药物合用，不会增加不良反应率：环孢素、吗替麦考酚酯、更昔洛韦、阿昔洛韦、他克莫司、硫唑嘌呤、ＣＤ－３（ＯＫＴ３）、抗胸腺细胞球蛋白及糖皮质激素。

（刘少君）


第九章 内分泌系统药物

激素是由内分泌腺及某些脏器中的内分泌组织所分泌的生物活性物质，对人体的代谢过程、脏器功能、生长发育、生殖衰老等许多生理功能和生命现象有很重要的调节作用。内分泌系统药物在临床上用处很广泛：①利用激素的生理作用，做内分泌功能减退的替代治疗；②对内分泌功能亢进症，应用药物抑制激素的合成或释放；③利用激素的药理作用改变机体的反应功能，治疗多种性质不同的疾病。

第一节 下丘脑－腺垂体激素及有关药物

下丘脑与垂体及某些内分泌腺体———甲状腺、肾上腺和性腺组成了完整的内分泌系统，下丘脑释放激素或抑制激素可调节垂体分泌多种促激素，下丘脑释放抑制激素还可调节各种内分泌腺体的功能。

促皮质素Ｃｏｒｔｉｃｏｔｒｏｐｈｉｎ

其他名称：促肾上腺皮质激素，去氢皮质素，ＡＣＴＨ。

【药代动力学】本品是由家畜腺垂体提取的一种含３９个氨基酸的蛋白质。本品可被蛋白分解酶破坏，故不能口服。肌内注射４ｈ后达作用高峰，８～１２ｈ作用消失。静脉注射时作用于数分钟内开始。静脉滴注２０～２５ｕ，维持作用８ｈ。

【作用与用途】本品能刺激肾上腺皮质合成和分泌氢化可的松、皮质酮等，故其作用与用途和氢化可的松相似。主要用于肾上腺皮质兴奋试验，用来检验肾上腺皮质的潜在功能。长期应用糖皮质激素者停药前注射本品可兴奋肾上腺皮质功能，防止医源性肾上腺皮质功能减退。

【用法与用量】

１．促皮质素兴奋试验试验日将促皮质素２５ｕ溶于葡萄糖注射液中，静脉滴注８ｈ，正常人滴注日的尿１７－羟皮质类固醇（１７－ＯＨＣＳ）较基础值增加２倍以上。

２．治疗用ＡＣＴＨ１２．５～２５ｕ溶于葡萄糖注射液中，缓慢静脉滴注，维持６～８ｈ，１次／ｄ；或每次１２．５～２５ｕ，肌内注射，２次／ｄ。

【不良反应】

１．基本上与糖皮质激素相同，包括高血压、低血钾、低血氯性碱中毒、糖代谢异常、骨质疏松等，但长期使用可使水、盐代谢紊乱更为严重，出现黑色素沉着，妇女可出现痤疮、多毛症、月经不调等。

２．偶可出现变态反应，如发热、皮疹、血管神经性水肿，严重者发生变态反应性休克。

【制剂与规格】促皮质素注射液：２５ｕ、５０ｕ。长效促皮质素锌注射液：１ｍＬ（４０ｕ、８０ｕ）。长效促皮质素明胶注射液：１ｍＬ（４０ｕ、８０ｕ）。

【注意事项】

１．要注意肾上腺皮质的储备功能，功能低下及无功能者不宜用。

２．为防止发生过敏反应，尤其是静脉注射前应做皮试。

３．锌剂肌内注射局部肿痛较明胶剂多。

４．本品可致血糖增高，与降糖药合用时应增加后者的剂量。

【药物相互作用】

１．本品可增加可的松、醛固酮、去氧皮质酮的清除率。

２．与吲哚美辛、水杨酸盐类药物合用时，本品可通过提高肾小球滤过率而增加后者的肾清除率，并增加胃肠道溃疡的可能性。

３．本品与依他尼酸、呋塞米、噻嗪类利尿药合用时可增加钾的丢失。与两性霉素Ｂ合用，既增加钾的丢失，又减弱肾上腺皮质对本品的反应。

４．本品可降低人体对活疫苗的免疫应答，增加致活疫苗感染的危险。

５．本品可引起免疫抑制，降低机体对结核菌素的反应。

普罗瑞林Ｐｒｏｔｉｒｅｌｉｎ

其他名称：促甲状腺激素释放激素（Ｔｈｙｒｏｔｒｏｐｈｉｎ－Ｒｅｌｅａｓｉｎｅ，ＴＲＨ）。

【药代动力学】正常人静脉注射本品１５～３０ｍｉｎ后，促甲状腺激素（ＴＳＨ）分泌达峰值，为基础值的２倍以上。

【作用与用途】ＴＲＨ是三肽激素，可促进腺垂体合成和释放促甲状腺激素（ＴＳＨ），后者又刺激甲状腺分泌甲状腺激素［甲状腺素（四碘甲腺原氨酸，Ｔ４）、三碘甲腺原氨酸（Ｔ３）］。血中Ｔ３、Ｔ４增高时又反馈抑制ＴＳＨ分泌。主要用作ＴＳＨ兴奋试验，估计垂体ＴＳＨ储备，鉴别原发性或继发性甲状腺功能减退，鉴别继发性甲状腺功能减退是垂体还是下丘脑病变所致。

【用法与用量】

１．ＴＲＨ兴奋试验成人静脉注射２００～５００μｇ，于注射前及注射后１５ｍｉｎ、３０ｍｉｎ、４５ｍｉｎ、６０ｍｉｎ各抽血测ＴＳＨ含量。

２．提高甲状腺癌转移病灶的摄碘率甲状腺全切除后，每日肌内注射１０μｇ，共７ｄ，使转移病灶摄碘吸收率提高后，再给以治疗量碘。

【不良反应】５０％患者注射后１～２ｍｉｎ出现尿急、血压升高、口内金属味、恶心、胃部不适、头痛、心悸或全身不适等，１～２ｍｉｎ消失。

【制剂与规格】冻干粉针剂：２００μｇ、３００μｇ、５００μｇ。

【注意事项】冠心病患者、对本品过敏者、孕妇及哺乳期妇女忌用。

【药物相互作用】

１．对ＴＳＨ的调节受多巴胺及去甲肾上腺素影响，α受体阻断药和左旋多巴均可对其发生抑制。溴隐亭也影响其作用。

２．茶碱可增强本品的效果。

促甲状腺激素Ｔｈｙｒｏｔｒｏｐｈｉｎ

其他名称：ＴＳＨ。

【药代动力学】本品可被消化道酶水解而破坏活性，正常人注射本品后，在８ｈ内出现对甲状腺的作用，并在２４～４８ｈ达到高峰。

【作用与用途】本品能促进甲状腺合成并分泌甲状腺激素。在临床上：①用于ＴＳＨ兴奋试验，用来区别原发性或继发性甲状腺功能减退症。②用于提高甲状腺癌转移病灶的摄碘率。

【用法与用量】

１．ＴＳＨ兴奋试验每次肌内注射１０μｇ，２次／ｄ，共３ｄ。注射前后观察甲状腺的摄碘率或甲状腺激素值。注射后这些指标升高，说明甲状腺功能正常或甲状腺功能减退为继发性，不增高者为原发性甲状腺功能减退。

２．提高甲状腺癌转移灶的摄碘率甲状腺全切除后，每日肌内注射本品１０μｇ，共７ｄ，使转移病灶的摄碘率提高后，再给以治疗量碘。

【不良反应】本品可诱发心律失常、短暂性低血压、注射局部疼痛、恶心、呕吐、甲状腺疼痛、变态反应及甲状腺功能亢进。

【制剂与规格】注射液：１０μｇ（６ｍＬ）。

【注意事项】对本品过敏者、冠心病患者、肾上腺皮质功能不全者禁用。接受皮质激素治疗的患者慎用。

重组人生长激素ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＳｏｍａｔｏｔｒｏｐｈｉｎ

其他名称：珍怡，健高灵，安苏萌。

【药代动力学】皮下注射约８０％被吸收，５ｈ达血药浓度高峰，ｔ１／２为４ｈ。注射剂量的９０％在肝脏代谢，仅约０．１％以原形由胆道、肾脏排泄。

【作用与用途】本品为ＤＮＡ重组人生长激素，具有人体生长激素同等作用。能促进骨骼、内脏和全身生长，促进蛋白质合成，影响脂肪和矿物质代谢，在人体生长发育中起着关键性作用。临床主要用于治疗垂体生长激素分泌减少或缺乏所致的身材矮小。此外，尚可用于治疗烧伤、骨折、创伤、出血性溃疡、组织坏死、肌肉萎缩症、骨质疏松等疾病。

【用法与用量】本品给药剂量个体差异很大。垂体性侏儒及Ｔｕｒｎｅｒ（特纳）综合征：皮下注射，每日０．１～０．２ｕ／ｋｇ。成人生长激素不足：皮下注射，每日０．１ｕ／ｋｇ，第１个疗程至少３个月。

【不良反应】

１．偶有过敏反应，表现为全身瘙痒、注射部位发红。

２．少数人发生氨基转移酶升高、呕吐及腹痛、一过性水潴留和周围水肿。

３．５０％以上患者出现抗体，但不影响疗效。

【制剂与规格】冻干粉针剂：２．５ｕ、４ｕ、６ｕ、８ｕ。

【注意事项】

１．对脑肿瘤的垂体性侏儒症患者及心脏或肾脏患者、孕妇和哺乳期妇女慎用。

２．糖尿病患者使用本品时应调整降糖药剂量，骨骺已闭合者禁用。

３．如无足够的营养及正常的甲状腺功能，则生长激素就不会提高生长速度。

４．在临用时配制，用注射用水溶解，轻轻摇动，切勿震荡，以免变性。

５．２～８℃避光保存。

【药物相互作用】

１．与糖皮质激素合用，其促进生长的效能可能被抑制。

２．蛋白同化类固醇、雄激素、雌激素与本品合用时，可能加速骨骺提前闭合。

溴隐亭Ｂｒｏｍｏｃｒｉｐｔｉｎｅ

其他名称：溴麦亭，溴麦角隐亭，佰莫亭，Ｐａｒｌｏｄｅｌ。

【药代动力学】口服吸收良好，口服后６０ｍｉｎ显效，２～３ｈ作用达高峰。血浆蛋白结合率为９０％～９６％。全部在肝脏代谢，约９０％由胆汁排出。ｔ１／２约为４ｈ。催乳素最大降低作用在给药后５～８ｈ，可持续作用２４ｈ。

【作用与用途】本品是一种麦角衍生物，为多巴胺受体激动剂，通过兴奋脑内多巴胺受体而抑制催乳素和生长激素的释放。用于治疗各种原因的高催乳素血症，并作为肢端肥大症的辅助治疗，还可用于治疗多囊卵巢综合征（ＰＣＯＳ）、乳腺增生症、帕金森病等。

【用法与用量】

１．催乳素瘤开始每晚１．２５ｍｇ，以后逐渐增加，一般每次２．５ｍｇ，２～３次／ｄ，口服。

２．抑制生理性泌乳每次２．５ｍｇ，２次／ｄ，连续用药１４ｄ，必要时服用２１ｄ。

３．肢端肥大症从小剂量开始逐渐增加至每日１０～２０ｍｇ，分４次与食物同服。

４．帕金森病每日２．５～１０ｍｇ，分２～３次口服。

【不良反应】治疗初可有恶心、呕吐、便秘、头痛、头晕、疲乏、低血压等。每日剂量大于１０ｍｇ，可出现肢端血管痉挛及精神神经症状。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ。

【注意事项】

１．本品可恢复生育能力，育龄妇女不想怀孕者应使用不含雌激素的避孕药或其他避孕措施。

２．心脏病、周围血管性疾病患者及孕妇禁用。

３．忌与降压药、吩噻嗪类或Ｈ２受体拮抗剂合用。

４．长期应用需监测肝肾功能。

【药物相互作用】

１．与降压药物合用时，可加强降压效果，降压药的用量应酌减。

２．与左旋多巴合用治疗帕金森病时，能增强药效，故应适当减量。

奥曲肽Ｏｃｔｒｅｏｔｉｄｅ

其他名称：善宁（Ｓａｎｄｏｓｔａｔｉｎ）。

【药代动力学】本品为一种人工合成的八肽环状化合物，具有与天然内源性生长抑素类似的作用，作用强且持久。皮下注射后３０ｍｉｎ血药浓度达峰，ｔ１／２为９０～１２０ｍｉｎ。静脉给药消除呈双相，ｔ１／２α、ｔ１／２β分别为９～１４ｍｉｎ和７２～９８ｍｉｎ。血浆蛋白结合率为６５％，在肝脏中通过肽链内切酶和氨基肽酶裂解分子中的Ｎ末端和环化部分，迅速在肝内代谢。

【作用与用途】本品的生理活性呈多样性。①能抑制生长激素释放因子和生长激素的分泌，使肿大的垂体缩小，使生长激素瘤患者的生长激素药物浓度下降５０％或更多，半数患者可达正常水平。②抑制促甲状腺激素、胃肠道和胰内分泌激素的病理性分泌过多。③可减少胃肠蠕动，可选择性减少门静脉及其侧支血流量及压力，拮抗胰高血糖素对内脏血管的扩张作用，抑制胃酸和胃蛋白酶原的分泌。用于门脉高压引起的食管胃底静脉曲张破裂出血、应激性溃疡及消化道出血、急性胰腺炎、胃肠道瘘管、消化系统内分泌瘤、肢端肥大症、甲状腺功能亢进等。

【用法与用量】

１．肢端肥大症或消化系统内分泌瘤皮下注射，每次１００μｇ，每８ｈ一次，连用１０～１４ｄ。

２．食管胃底静脉曲张破裂出血静脉滴注，先给予１００μｇ静脉滴注（不少于５ｍｉｎ），以后每小时２５～５０μｇ，至少连用４８ｈ。

３．胃及十二指肠溃疡出血皮下注射，每次１００ｇ，每８ｈ一次。

４．急性胰腺炎皮下注射，每次１００μｇ，每６ｈ一次，连用３～７ｄ。

【不良反应】主要有注射部位疼痛或针刺感，一般可于１５ｍｉｎ后缓解。消化道不良反应有厌食、恶心、呕吐、腹泻、腹部痉挛疼痛等，偶见高血糖、胆石症和肝功能异常等。

【制剂与规格】注射液：１００μｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用，孕妇、哺乳期妇女和儿童禁用。

２．肾、胰腺功能异常者和胆石症患者慎用。

３．对胰岛素瘤患者，本品可能加重低血糖程度并延长其时间，应注意观察。

４．２～８℃存放。

【药物相互作用】本品可减少环孢素的吸收，延缓西咪替丁的吸收。

赛庚啶Ｃｙｐｒｏｈｅｐｔａｄｉｎｅ

其他名称：盐酸赛庚啶。

【药代动力学】口服后经胃肠黏膜吸收，３０～６０ｍｉｎ起效，２～３ｈ达血药峰浓度，可维持疗效６～８ｈ。本品分布广泛，可通过血－脑脊液屏障。在肝脏行首关代谢，２％～２０％由粪排出，４０％以上由尿排泄，哺乳期妇女亦可由乳汁分泌一部分。

【作用与用途】本品为Ｈ１受体拮抗剂，并有抗５－ＨＴ及抗胆碱作用，能抑制促皮质激素释放激素，降低促皮质激素分泌，并能抑制生长激素（ＧＨ）释放激素，减少ＧＨ分泌。临床上用以治疗ＡＣＴＨ分泌过多的库欣病及肢端肥大症。

【用法与用量】口服：①库欣病，每次２～４ｍｇ，３次／ｄ。②肢端肥大症，每次２ｍｇ，４次／ｄ，根据血浆ＧＨ水平调整剂量，最多可增至每日２４ｍｇ。

【不良反应】可有皮疹、嗜睡、头晕、乏力、口干、恶心或食欲增强等。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇及哺乳期妇女，新生儿，青光眼、尿潴留、幽门梗阻患者忌用，老年体弱者慎用。

２．服药期间应避免高空作业、驾车及操作机械。

【药物相互作用】

１．与单胺氧化酶抑制药苯乙肼合用时，可导致本品的作用和毒性增强，故两者不宜合用。

２．中枢抑制剂与本品合用时，可增强抑制作用。

３．本品可降低吗啡的镇痛作用。

４．与阿托品类药物合用时，可使阿托品样不良反应增加。

５．与舒托必利合用，会增加室性心律失常的发生率。

第二节 垂体后叶激素及治疗尿崩症辅助用药

尿崩症以多尿和低比重尿为特征，临床上分为：①中枢性尿崩症，因神经垂体ＡＤＨ分泌不足所致；②肾性尿崩症，是由于肾脏对ＡＤＨ缺乏反应引起。对于中枢性尿崩症以抗利尿激素替代治疗为主，制剂中含有自然或合成的抗利尿激素。如系部分性中枢性尿崩症，可用有促进内源性抗利尿激素释放或能增强其外周作用的非激素类药物。

垂体后叶粉ＰｏｗｄｅｒｅｄＰｏｓｔｅｒｉｏｒＰｉｔｕｉｔａｒｙ

其他名称：尿崩停（ＩｎｓｕｆｆｌａｔｉｏｎＰｏｓｔｅｒｉｏｒＰｉｔｕｉｔａｒｙ）。

【药代动力学学】本品主要成分是抗利尿激素，具有升压和抗利尿作用。其吸入剂吸入鼻腔内１５～３０ｍｉｎ见效，维持６～８ｈ。

【作用与用途】本品具有抗利尿和升压作用。主要用于治疗尿崩症。

【用法与用量】用特制小匙（装量为３０～４０ｍｇ）取出本品一小匙，倒在纸上，卷成纸卷，用左手压住左鼻孔，用右手将纸卷插在右鼻孔内，抬头轻轻将药粉吸进鼻腔内，经过１５～３０ｍｉｎ后即可见效，其作用时间为６～８ｈ，作用消失后再继续使用。每日３～４次。

【不良反应】吸入过深，可引起咽喉发紧、气短、气闷、胸痛等，吸入过多可致腹部胀痛。

【制剂与规格】鼻吸入粉剂：１ｇ。

【注意事项】

１．呼吸道和鼻旁窦疾患、哮喘患者禁用。

２．吸入时应注意避免喷嚏，以保证疗效。吸入不宜过猛。

３．长期用药注意药物对局部刺激。

【药物相互作用】

１．与卡马西平、氨磺丙脲或氯贝丁酯合用时能增强本品的利尿作用。

２．与锂剂、去甲肾上腺素或去甲金霉素合用，可减弱本品的抗利尿作用。

鞣酸加压素ＶａｓｏｐｒｅｓｓｉｎＴａｎｎａｔｅ

其他名称：长效尿崩停。

【药代动力学】本品为鞣酸加压素的油剂注射液，吸收慢，维持时间长，一次注射０．３ｍＬ可维持２～６ｄ。在体内经肝、肾失活，以代谢物及原形从尿中排出。

【作用与用途】作用同抗利尿激素。用于治疗尿崩症。

【用法与用量】深部肌内注射：初次剂量可自０．１～０．２ｍＬ开始，逐渐增加至有效量，每次注射０．２～０．３ｍＬ，可维持疗效２～６ｄ。

【不良反应】

１．大剂量可引起明显不良反应，如恶心、皮疹、痉挛、盗汗、腹泻、嗳气等。

２．妇女用药后可引起子宫痉挛。

３．可引起高钠血症、水潴留。

４．过敏反应，如荨麻疹、发热、支气管痉挛、神经性皮炎及休克。

５．严重时可引起冠脉收缩、胸痛、心肌缺血或梗死。

【制剂与规格】注射液：１００ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．高血压、冠状动脉疾病、动脉硬化、心力衰竭患者及孕妇禁用。

２．剂量的多少视病情而定，耐受量低者不可多用，以免发生不良反应；耐受量高者，可注射１ｍＬ。

３．本品对注射部位有刺激，易出现血栓，故应更换注射部位。

４．注射前须将本品摇匀。

【药物相互作用】如与氯磺丙脲、卡马西平合用能增强本品效应，应予注意。

去氨加压素Ｄｅｓｍｏｐｒｅｓｓｉｎ

其他名称：弥凝（Ｍｉｎｉｒｉｎ）。

【药代动力学】静脉注射本品２～２０μｇ后，ｔ１／２为５０～１５８ｍｉｎ，呈剂量依赖关系。鼻腔给药后ｔ１／２为２４～２４０ｍｉｎ，平均９０ｍｉｎ，生物利用度为１０％～２０％。口服给药后，大部分药物在胃肠道内被破坏，生物利用度仅为０．５％，但能产生足够的抗利尿作用，达到临床治疗效果。

【作用与用途】本品是加压素的类似物，系对天然激素的化学结构进行两处改动而得，结构的改变使其抗利尿作用显著增强，而对平滑肌的收缩作用显著减弱，避免了天然加压素的加压副作用。其抗利尿作用及加压作用为加压素的１２００～３０００倍，其抗利尿作用时间也较加压素长，可达６～２４ｈ。此外，其催产素活性也明显减弱。

【用法与用量】

１．中枢性尿崩症鼻腔给药：成人一日２０～４０μｇ，儿童１０～２０μｇ，１次或分２～３次用。口服：成人一次１００～２００μｇ，３次／ｄ；儿童一次１００μｇ，３次／ｄ，根据疗效调整剂量。皮下或静脉注射：一日１～２次，成人一次１～４μｇ（０．２５～１ｍＬ），１岁以上儿童一次０．４～１μｇ（０．１～０．２５ｍＬ），１岁以下婴儿一次０．２～０．４μｇ（０．０５～０．１ｍＬ），通常在早、晚给药。口服片在使用、携带、贮存上均较鼻喷剂和注射剂方便。

２．夜间遗尿症鼻腔给药：有效剂量在１０～４０μｇ，先从２０μｇ开始，睡前给药。口服：首剂为２００μｇ，睡前服用，若疗效不显著可增至４００μｇ。治疗期间限制饮水并注意观察，连续服用３个月后停药至少１周，以便评估是否需要继续治疗。

３．肾尿液浓缩功能试验用于尿崩症的诊断和鉴别诊断。

４．治疗性控制出血或术前预防出血静脉注射，按０．３μｇ／ｋｇ的剂量用生理盐水稀释至５０～１００ｍＬ，１５～３０ｍｉｎ静脉滴注。若效果显著，可间隔６～１２ｈ重复１～２次；若再多次重复此剂量，效果将会降低。

【不良反应】

１．较常见者为头痛、胃痛、恶心等，偶见血压升高，极少数患者可引发脑血管或冠状血管血栓形成。

２．若不限制饮水，可能会引起水钠潴留及其并发症，如血清钠降低、体重增加，严重者可引起抽搐。

【制剂与规格】片剂：１００μｇ、２００μｇ。喷鼻剂：２５０μｇ（２．５ｍＬ）。注射液：４μｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．对用药过量引起的水潴留和低钠血症的处理：对无症状的患者，暂停使用本品外应限制饮水；对有症状的患者，除上述处理外，可用静脉滴注等渗的生理盐水；当体液潴留症状严重时，如抽搐或神志不清，需加用利尿药呋塞米。

２．用药期间需要监测患者的尿量、渗透压和体重，对有些病例还需测试血浆渗透压。

３．婴儿及老年患者、体液或电解质平衡紊乱易产生颅内压增高的患者及孕妇，均应慎用本品。

【药物相互作用】

１．吲哚美辛可增强患者对本品的反应，但不会影响本品作用的持续时间。

２．某些能增强抗利尿激素水平释放的药物，如三环类抗抑郁药、氯丙嗪、卡马西平等，可增强其抗利尿作用并有引起水潴留的危险。

氢氯噻嗪Ｈｙｄｒｏｃｈｌｏｒｏｔｈｉａｚｉｄｅ

其他名称：双氢克尿噻，Ｅｓｉｄｒｅｘ。

【药代动力学】口服吸收迅速但不完全，生物利用度为６０％～８０％。２ｈ后产生利尿作用，ｔｍａｘ为４ｈ，３～６ｈ后产生降压作用，持续６～１２ｈ。

【作用与用途】本品为利尿药，用于各种水肿、高血压及尿崩症。对尿崩症的利尿机制未明，可能是使尿中排钠增加，引起体内缺钠，肾近曲小管重吸收增加，到达远曲小管的原尿减少使尿量降低。对轻症尿崩症有效，亦是治疗肾性尿崩症唯一有效的药物。

【用法与用量】口服：治疗尿崩症，每次２５ｍｇ，２～３次／ｄ，可使尿量减少一半。用药期间应限制钠盐摄入。

【不良反应】

１．长期应用可出现乏力、倦怠、眩晕、食欲不振、恶心、呕吐、腹泻及血压降低等症状。

２．可致低钠血症、低氯血症和低钾血症性碱中毒。

３．长期使用血糖、尿酸可升高。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】

１．用药期间注意监测电解质，尤其是血钾，防止出现低血钾。

２．本品可透过胎盘及自乳汁分泌，故孕妇及哺乳期妇女不宜使用。

３．糖尿病患者、有痛风史者、严重肝肾功能损害者慎用。

【药物相互作用】

１．吲哚美辛可减弱本品的利尿作用。

２．本品可升高尿酸及血糖水平，同用抗痛风药或降糖药时应注意调整剂量。

３．本品引起的低血钾可增强洋地黄类药物的毒性。

氯磺丙脲Ｃｈｌｏｒｐｒｏｐａｍｉｄｅ

【药代动力学】口服后４ｈ出现作用，１０ｈ作用达高峰，持续达３０ｈ以上。ｔ１／２为３２ｈ。

【作用与用途】本品为口服降血糖药，其抗利尿机制为刺激抗利尿激素的分泌，加强内源性抗利尿激素对肾远曲小管上皮细胞受体的作用，降低游离水廓清率，改善尿液浓缩功能。本品对完全缺乏抗利尿激素者和肾性尿崩症患者均无效。

【用法与用量】口服：每日１００～２５０ｍｇ，１次／ｄ，临睡前服用，可减少尿量６０％。

【不良反应】可引起白细胞下降、肝功能损害及低血糖。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ、２５０ｍｇ。

【注意事项】不宜用于肝肾功能不全及对本品过敏者。

【药物相互作用】与乙醇同服，可引起腹部绞痛、恶心、呕吐、头痛、面部潮红和低血糖。

卡马西平Ｃａｒｂａｍａｚｅｐｉｎｅ

其他名称：酰胺咪嗪，痛惊宁，卡巴咪嗪，得理多。

【药物动力学】本品口服吸收缓慢且不规律，口服４～８ｈ血药浓度达峰值。本品经肝脏代谢。

【作用与用途】本品有抗惊厥作用，为抗癫痫药，其抗利尿作用可能是释放内源性抗利尿激素，或使肾脏的敏感性增强以重建渗透压感受器的结果。本品对轻度尿崩症有效。

【用法与用量】口服：每次２００～３００ｍｇ，２～３次／ｄ。

【不良反应】偶有头痛、嗜睡、皮疹和白细胞减少及肝肾功能损伤。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。

【注意事项】

１．长期应用本品应定期检查肝功能、血常规、尿常规。

２．心肾功能不全者及孕妇忌用。

【药物相互作用】与对乙酰氨基酚合用，可引起肝脏中毒。

第三节 甲状腺激素类药和抗甲状腺药

甲状腺激素包括甲状腺素（Ｔ４）和三碘甲腺原氨酸（Ｔ３），Ｔ３是主要的生理活性物质，Ｔ４要经脱碘转变成Ｔ３才起作用。甲状腺激素主要用于甲状腺功能减退症的替代治疗；还可用于单纯甲状腺肿、甲状腺术后的治疗等。

抗甲状腺药物包括硫脲类和咪唑类、碘及碘化物。主要用于甲状腺功能亢进症及甲状腺危象的治疗，并可用于甲状腺功能亢进的术前准备等。

甲状腺片ＴｈｙｒｏｉｄＴａｂｌｅｔｓ

【药代动力学】口服后约４０％被吸收，作用缓慢，３～５ｄ起效，７～１０ｄ达最大效应。甲状腺激素在血中与甲状腺结合球蛋白等结合，仅极少部分呈游离状态，而只有游离部分有生物活性。甲状腺素在外周脱碘并经肝脏代谢灭活，由胆汁分泌，经粪便及尿排泄。

【作用与用途】本品由家畜甲状腺的干燥粉末加工而成，其中含Ｔ３、Ｔ４，有促进机体新陈代谢作用，对生长发育有重要影响，尤其对神经系统和骨骼的发育起重要调节作用。主要用于治疗克汀病、黏液性水肿、单纯甲状腺肿及其他甲状腺功能减退症。

【用法与用量】口服：治疗黏液性水肿，开始每日２０～４０ｍｇ，以后逐渐增加至每日９０～１８０ｍｇ，病情稳定后改用每日６０～１２０ｍｇ维持；治疗克汀病，剂量随年龄而异，１岁以内每日１０～１５ｍｇ，１～２岁每日２０～４０ｍｇ，２岁以上每日４０～１２０ｍｇ，分３次服；治疗单纯性甲状腺肿，首次每日４０ｍｇ，逐渐增至每日８０～１２０ｍｇ，疗程１～２年；甲状腺癌术后补充用量同单纯性甲状腺肿。

【不良反应】剂量过大时可出现甲状腺功能亢进症，如心悸、多汗、兴奋、失眠、消瘦、乏力等。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、４０ｍｇ。

【注意事项】

１．冠心病、心绞痛、心肌梗死及糖尿病患者慎用。

２．伴有肾上腺皮质功能减退者，应与肾上腺皮质激素合用。

３．因甲状腺激素只有极少量可透过胎盘，由乳汁排泌亦甚微，故孕妇或哺乳期妇女服用适量甲状腺素对胎儿或婴儿无不良影响。

【药物相互作用】

１．糖尿病患者服用甲状腺激素应视血糖水平适当增加胰岛素或降糖药剂量。

２．与抗凝药如双香豆素合用时，后者的抗凝作用增强，可能引起出血，应根据凝血酶原时间调整抗凝药剂量。

３．本品与三环类抗抑郁药合用，两类药物的作用和毒副作用均有所增强。

４．服用雌激素或避孕药者，合用时甲状腺激素剂量应适当增加。

５．β受体阻断药可减少外周组织Ｔ４向Ｔ３的转化，合用时应予注意。

左甲状腺素Ｌｅｖｏｔｈｙｒｏｘｉｎｅ

其他名称：左旋甲状腺素钠，Ｌ－Ｔ４，优甲乐，雷替斯。

【药代动力学】本品为人工合成的左旋甲状腺素钠，纯度较高，含量稳定，１００μｇＬ－Ｔ４的生物活性约相当于６０ｍｇ甲状腺片。由胃肠道吸收，血Ｔ４峰值出现于服药后２～４ｈ，血Ｔ４水平保持高于基础值水平达６ｈ。主要经肝脏和肾脏代谢，在甲状腺功能正常时Ｔ４在血中ｔ１／２为６～７ｄ，甲状腺功能减退时为９～１０ｄ，甲状腺功能亢进时为３～４ｄ，仅有小部分游离的Ｔ４经尿排出。

【作用与用途】同甲状腺片，是甲状腺功能减退替代治疗的首选剂型。本品可供静脉注射，作用快，故宜用于黏液性水肿昏迷患者。

【用法与用量】

１．治疗原发性甲状腺功能减退年轻人或病情较轻者开始每日口服２５～５０μｇ，以后每２周增加２５μｇ，直至完全替代剂量，一般为１００～１５０μｇ，成人维持量为每日７５～１２５μｇ；老年人及病情重者应从小剂量开始，每日１２．５～２５μｇ，以后每２～４周递增２５μｇ，不必要求达到完全替代剂量，一般每日７５～１００μｇ即可；新生儿开始每日为２５μｇ，以后逐渐加至每日５０μｇ，１岁以上儿童平均用量为４～６μｇ／ｋｇ。

２．治疗黏液性水肿昏迷首选静脉滴注２００～４００μｇ负荷量，以后每日５０～１００μｇ，直至患者清醒后改为口服。

【不良反应】同甲状腺片。

【制剂与规格】片剂：２５μｇ、５０μｇ、１００μｇ。注射液：２００μｇ（２ｍＬ）、５００μｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】同甲状腺片。

【药物相互作用】同甲状腺片。

碘塞罗宁Ｌｉｏｔｈｙｒｏｎｉｎｅ

其他名称：三碘甲腺原氨酸（Ｔ３），碘甲腺氨酸钠。

【药代动力学】口服吸收约９０％。Ｔ３的生物活性较Ｔ４强３～５倍，作用快而强，排泄亦快，维持时间短。ｔ１／２约为３３ｈ。

【作用与用途】本品为人工合成的甲状腺制剂，但ｔ１／２短，每日需多次给药。适用于黏液性水肿昏迷患者的抢救及严重甲状腺功能不足者，也可作为甲状腺功能的诊断药。

【用法与用量】口服：成人开始每日１０～２５μｇ，以后逐渐增至每日６０～８０μｇ，具体用量视病情而定；小儿体重在７ｋｇ以下者开始时每日２．５μｇ，７ｋｇ以上者每日５μｇ，以后每隔１周，每日增加５μｇ。维持量为每日１５～２０μｇ；分２～３次口服。

【不良反应】同甲状腺片。

【制剂与规格】片剂：２０μｇ、５０μｇ。

【注意事项】同甲状腺片。

【药物相互作用】同甲状腺片。

丙硫氧嘧啶Ｐｒｏｐｙｌｔｈｉｏｕｒａｃｉｌ

其他名称：ＰＴＨ，丙赛优。

【药代动力学】口服吸收迅速，生物利用度为５０％～８０％，给药后１ｈ血药浓度达高峰。６０％在肝脏代谢破坏，其余部分经尿中排出，还可通过胎盘和乳汁排出，在乳汁中浓度较高。在血中ｔ１／２为２．５ｈ，但由于在甲状腺中的聚集作用，其生物作用可持续较长时间。

【作用与用途】本品通过抑制甲状腺内过氧化物酶系统，阻止甲状腺内酪氨酸的碘化及碘化酪氨酸的缩合，从而抑制甲状腺激素的合成。大剂量（每日剂量＞７００ｍｇ）能使周围组织中Ｔ４向Ｔ３的转化减少。本品还有免疫抑制作用。由于本品只抑制甲状腺激素的合成，对已合成的甲状腺激素无作用，所以治疗甲状腺功能亢进时需要３～４周后才发挥疗效。用于甲状腺功能亢进的内科治疗、甲状腺危象及甲状腺功能亢进的术前准备等。

【用法与用量】口服：甲状腺功能亢进内科治疗，开始剂量为每日３００～４５０ｍｇ，分３次服，待甲状腺功能亢进症状控制后逐渐减至维持量，每日５０～１００ｍｇ，疗程为１年半；小儿开始剂量为５０～１００ｍｇ，分３次服，维持量为每日２５～５０ｍｇ，疗程与成人相同。治疗甲状腺危象，每日８００～１０００ｍｇ，分３～４次服，疗程不超过１周。甲状腺功能亢进术前用本品使甲状腺功能控制到接近正常，然后加服碘剂，约２周后进行手术。

【不良反应】３％～４％的患者用后有不良反应，常见的如皮疹、药物热、瘙痒等，严重反应为粒细胞减少、中毒性肝炎、黄疸等，一旦发现应立即停药。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．一般性不良反应，如轻症皮疹可减少用量，加用抗过敏药物。

２．用药期间定期检查血常规、肝功能，如发现粒细胞减少或肝损害应及时停药，并加用升白细胞药物，或护肝治疗，待白细胞或肝功能正常后再用本品或改用手术治疗。

３．哺乳期妇女及甲状腺癌患者禁用，孕妇慎用。

【药物相互作用】

１．本品可增强抗凝药的抗凝作用。

２．对氨基水杨酸、保泰松、巴比妥类、酚妥拉明、妥拉唑林、维生素Ｂ１２、磺胺类、磺酰脲类等都可能抑制甲状腺功能，引起甲状腺肿大，与本品合用时需注意。

３．高碘食物或药物的摄入，可使甲状腺功能亢进病情加重，使抗甲状腺药物需要量增加或用药时间延长。

甲硫氧嘧啶Ｍｅｔｈｙｌｔｈｉｏｕｒａｃｉｌ

其他名称：ＭＴＵ。

【药代动力学】同丙硫氧嘧啶。

【作用与用途】同丙硫氧嘧啶，但不良反应发生率高于丙硫氧嘧啶，现已少用。

【用法与用量】同丙硫氧嘧啶。

【不良反应】同丙硫氧嘧啶。

【制剂与规格】同丙硫氧嘧啶。

【注意事项】因本品不良反应较多，且可通过胎盘和乳汁排泄，目前在临床已很少应用，更不适用于孕妇和哺乳期妇女。

【药物相互作用】同丙硫氧嘧啶。

甲巯咪唑Ｔｈｉａｍａｚｏｌｅ

其他名称：他巴唑，赛治。

【药代动力学】胃肠吸收迅速，吸收率为７０％～８０％。广泛分布于全身，但甲状腺内浓度较高。ｔ１／２为６～１５ｈ，代谢较慢，维持时间长，在甲状腺组织中药物浓度可维持１６～２４ｈ。大部分从尿中排出，还可通过胎盘和乳汁排出。

【作用与用途】本品抑制甲状腺过氧化物酶系统，从而抑制甲状腺激素合成，但不抑制Ｔ４向Ｔ３的转化。本品药效较丙硫氧嘧啶强１０倍，显效快，代谢慢，维持时间较长。用途同丙硫氧嘧啶。本品因其作用强，疗效明显，是目前治疗甲状腺功能亢进的主要药物之一。由于其不能抑制Ｔ４在外周组织中脱碘生成Ｔ３，使血清中活性较强的Ｔ３含量降低，所以不作为Ｔ３型甲状腺功能亢进、甲状腺功能亢进危象等的首选用药。因其能通过胎盘和乳汁排泄，故不适用于孕妇及哺乳期妇女应用。

【用法与用量】口服：成人开始每日３０～４５ｍｇ，分３次服，维持量为每日５～１０ｍｇ，疗程为１年半。

【不良反应】同丙硫氧嘧啶。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】同丙硫氧嘧啶。

【药物相互作用】同丙硫氧嘧啶。

卡比马唑Ｃａｒｂｉｍａｚｏｌｅ

其他名称：ＣＭＺ，甲亢平。

【药物动力学】本品为甲巯咪唑的衍生物，需在体内逐渐水解，转化成甲巯咪唑而起作用，故作用缓慢。ｔ１／２约为９ｈ。

【作用与用途】同甲巯咪唑。

【用法与用量】同甲巯咪唑。

【不良反应】同甲巯咪唑。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【药物相互作用】同甲巯咪唑。

碘化钾ＰｏｔａｓｓｉｕｍＩｏｄｉｄｅ

【药代动力学】本品在胃肠道吸收迅速而完全，在血液中以无机碘离子形式存在，由胃肠道吸收的碘３０％被甲状腺摄取，其余主要由肾脏排出，少量由乳汁和粪便中排出。碘可透过胎盘到达胎儿体内，影响胎儿甲状腺功能。

【作用与用途】碘为合成甲状腺激素的原料。当人体缺碘时，甲状腺体呈代偿性肥大，引起地方性甲状腺肿。小剂量碘剂可作为供碘原料以合成甲状腺素，纠正原来垂体促甲状腺素分泌过多，从而使肿大的甲状腺缩小。可治疗地方性甲状腺肿。大剂量的碘有抗甲状腺的作用，在甲状腺功能亢进患者表现尤为明显，但由于其作用时间短暂（最多维持２周），且服用时间过长时，不仅作用消失，且可使病情加重，因此不能作为常规的抗甲状腺治疗。现在主要用于：①大剂量碘能暂时（最长维持２周）抑制甲状腺功能亢进的甲状腺激素释放和甲状腺内碘的有机化。其抗甲状腺作用强而快，用后能迅速改善症状，常用于治疗甲状腺危象。②碘剂还能使甲状腺组织变硬、血流减少，用于术前准备。③防治缺碘性地方性甲状腺肿及克汀病。

【用法与用量】

１．甲状腺功能亢进术前准备口服复方碘溶液，术前两周服用，３次／ｄ，每次从５滴逐日增加至１５滴。

２．治疗甲状腺危象首剂用复方碘溶液３．６ｍＬ，以后每６ｈ口服１．８～２．７ｍＬ，危象缓解后停用碘剂。

３．治疗地方性甲状腺肿早期患者口服碘化钾每日１５ｍｇ，２０ｄ为１个疗程，隔３个月再服１个疗程。

４．预防地方性甲状腺肿一般每日１００μｇ。

【不良反应】过敏反应，如血管神经性水肿，上呼吸道黏膜及喉头水肿。长期应用口内有铜腥味和喉部烧灼感并可诱发甲状腺功能紊乱。

【制剂与规格】复方碘口服溶液：为含碘５％、碘化钾１０％的水溶液（Ｌｕｇｏｌ液）。片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】孕妇及哺乳期妇女慎用，过敏者忌用。

【药物相互作用】增加食盐摄入或大量饮水均能加速碘的排泄。

第四节 代谢性骨病用药

骨组织是体内一种矿化的特殊结缔组织，在一生中不断地进行新陈代谢，它是维持生命活动所必需的钙、磷和镁等离子的贮存库，受甲状旁腺、降钙素和维生素Ｄ等的调节，以保持这些离子在血内的浓度稳定在一个狭窄的范围内并维持正常的骨代谢。

甲状旁腺激素ＰａｒａｔｈｙｒｏｉｄＨｏｒｍｏｎｅ

其他名称：重组人甲状旁腺激素（１－３４）［ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＰａｒａ⁃ｔｈｙｒｏｉｄＨｏｒｍｏｎｅ（１－３４），ｒｈＰＴＨ（１－３４）］。

【药代动力学】皮下注射后血中浓度约３０ｍｉｎ开始升高，可维持６ｈ左右。

【作用与用途】每日皮下注射１次ｒｈＰＴＨ能促进人体的成骨细胞增殖和分化，抑制成骨细胞凋亡，使成骨作用超越促破骨作用，骨量增加，骨动力学强度增强。用于治疗原发性骨质疏松症。

【用法与剂量】每日２０ｎｇ，皮下注射。

【不良反应】可有头痛、恶心、头晕、腿抽搐、轻度高钙血症和高尿酸血症。

【制剂与规格】注射剂：２０ｎｇ、４０ｎｇ。

【注意事项】在人体不宜长期应用，高钙血症患者慎用。

【药物相互作用】与骨吸收抑制药合用的利弊还有待进一步研究，但停止ＰＴＨ治疗后接着用骨吸收抑制药至少能维持骨量不下降。

降钙素Ｃａｌｃｉｔｏｎｉｎ

其他名称：密钙息。

【药代动力学】肌内或皮下注射后ｔｍａｘ为０．５～１ｈ，ｔ１／２为７０～９０ｍｉｎ，９５％的代谢物随尿排出，蛋白结合率为３０％～４０％。鼻腔喷雾应用的生物利用度约为注射的５０％。

【作用与用途】本品能抑制破骨细胞的生成，阻止骨盐溶解和钙离子释放，同时骨骼不断摄取血浆中的钙，从而降低血浆中钙和磷的含量。此外，还可抑制肾小管对钙、磷的重吸收，增加钙、磷等排泄，降低血钙和血磷。主要用于特发性高钙血症、甲状旁腺癌、甲状旁腺功能亢进、甲状腺功能亢进、维生素Ｄ中毒等引起的血钙过高，以及老年性骨质疏松、变形性骨炎、高磷酸盐血症等。

【用法与用量】

１．急性高钙血症每日按体重５～１０ＩＵ／ｋｇ，加入生理盐水５００ｍＬ内缓慢滴注，６ｈ滴完，或将上述剂量分２～４次缓慢静脉注射；亦可用鼻喷剂每日２００～４００ＩＵ，分数次给药。

２．慢性高钙血症每日按体重５～１０ＩＵ／ｋｇ，皮下或肌内分１～２次注射；亦可用鼻喷剂每日２００～４００ＩＵ，分数次给药。

３．骨痛伴骨质疏松每日或隔日皮下或肌内注射５０～１００ＩＵ。

４．变形性骨炎每日（或隔日）皮下或肌内注射５０～１００ＩＵ，疗程至少３个月；亦可用鼻喷剂，每日２００ＩＵ，分２～４次给药。

５．绝经后骨质疏松每日１００ＩＵ，皮下或肌内注射；亦可用鼻喷剂每日１００～２００ＩＵ，或隔日２００ＩＵ。

【不良反应】可见恶心、呕吐、发热、皮疹等，少数患者可引起继发性甲状旁腺功能低下，可增加垂体瘤发生率。

【制剂与规格】注射液：５０ＩＵ（１ｍＬ）、１００ＩＵ（１ｍＬ）。鼻喷剂：每喷５０ＩＵ、１００ＩＵ。

【注意事项】孕妇和哺乳期妇女忌用。

依降钙素Ｅｌｃａｔｏｎｉｎ

其他名称：益盖宁。

【药代动力学】皮下注射易吸收，ｔｍａｘ约为１ｈ，ｔ１／２约为１．５ｈ。肌内注射，ｔ１／２为４．８ｈ。

【作用与用途】本品是将天然鳗鱼降钙素的Ｓ—Ｓ键改为Ｃ—Ｃ键的合成鳗鱼降钙素衍生物，临床用于治疗高钙血症和骨质疏松。

【用法与用量】肌内注射：每次２０ｕ，每周１～２次。

【不良反应】主要不良反应为恶心、呕吐等消化道症状，颜面潮红、热感等循环系统症状。

【制剂与规格】注射液：２０ｕ（１ｍＬ）。

【注意事项】同降钙素。

阿法骨化醇Ａｌｆａｃａｌｃｉｄｏｌ

其他名称：活性维生素Ｄ３，阿法Ｄ３，阿法迪三。

【药代动力学】口服经小肠吸收后在肝内经２５－羟化酶转化为钙三醇。转化后的血钙三醇高峰出现于用药后８～１２ｈ，ｔ１／２为２～４ｄ。作用持续３～５ｄ。服本品后以钙三醇形式主要由肾排出体外。

【作用与用途】药效学同骨化三醇，调节钙、磷的代谢，增加钙和磷在肠道的吸收，降低血浆中甲状旁腺激素水平，以及改善妇女绝经和使用激素类药物引起的骨质疏松。适用于骨质疏松症及各种原因造成的佝偻病、骨软化症。

【用法与用量】口服：成人每日０．２５～１μｇ。

【不良反应】

１．小剂量单独使用（小于每日１０μｇ）一般无不良反应，偶有过敏性瘙痒、皮疹、结膜充血。

２．少数患者可出现胃肠道症状、厌食、肝功能异常、精神神经症状等。

３．长期大量用药或与钙剂合用可能会引起高钙血症和高钙尿症。

【制剂与规格】胶囊剂：０．２５μｇ。片剂：０．２５μｇ、０．５μｇ。

【注意事项】

１．高钙血症、对维生素Ｄ及其类似物过敏、有维生素Ｄ中毒征象者禁用。孕妇不宜用。

２．用药过程中应注意监测血尿素氮、肌酐。

３．使用本品需同时补钙，每日摄入钙１０００ｍｇ左右。

【药物相互作用】

１．与钙剂合用可能会引起血钙升高。

２．噻嗪类利尿药可促进肾脏对钙的吸收，与本品合用有发生高钙血症的危险。

３．洋地黄类药物与本品合用，患者易出现高钙血症诱发的心律失常。

４．大剂量磷剂与本品合用，可诱发高磷血症。

５．胃肠吸收抑制药如考来烯胺或含铝抗酸药可减少本品吸收。

骨化三醇Ｃａｌｃｉｔｒｉｏｌ

其他名称：罗盖全。

【药代动力学】口服后２～４ｈ达到血药浓度峰值，ｔ１／２为３～６ｈ。服用６ｄ后，累计粪中排泄４９％，尿中排泄１６％。慢性肾肝功能受损者消除减慢。

【作用与用途】本品是维生素Ｄ３最重要的活性代谢产物之一，具有促进肠道对钙的吸收并且调节骨的无机盐代谢的作用。主要用于术后甲状旁腺功能减退、原发性甲状旁腺功能减退和假性甲状旁腺功能减退、维生素Ｄ依赖性佝偻病等。

【用法与剂量】口服：初始剂量每次０．２５μｇ。２次／ｄ，如血清钙正常或略低，则隔日给予０．２５μｇ，如２～４周病情及生化指标无改善，最大剂量可增至０．５μｇ，２次／ｄ。

【不良反应】可引起高钙血症，表现为眩晕、恶心、呕吐、腹痛、肌无力、精神紊乱、烦渴、多尿、骨痛、肾结石、肾钙质沉着，严重者可导致心律失常。

【制剂与规格】胶囊剂：０．２５μｇ。注射液：１μｇ（１ｍＬ）、２μｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．用药期间必须每日测定血钙，一旦血钙高于正常值０．２５ｍｍｏｌ／Ｌ时，必须大幅度减量或停用，同时停用其他钙剂，待血钙、血磷正常时可继续少量服用。

２．孕妇和儿童慎用。

３．高血钙者禁用。

４．本品不能与镁制剂同服，否则可引起高镁血症。

【药物相互作用】

１．本品不能与维生素Ｄ类同时应用。

２．与巴比妥类或苯妥英钠同时服用可加速本品代谢。

帕米膦酸二钠ＰａｍｉｄｒｏｎａｔｅＤｉｓｏｄｉｕｍ

其他名称：丙氨膦酸钠，阿可达。

【药代动力学】健康人滴注本品后１～５ｈ，Ｃｍａｘ为９．２５ｍｍｏｌ／ｍＬ，其中５４％与血浆蛋白结合。在体内不进行代谢，２０％～３５％的药物在７２ｈ后以原形从尿中排出。ｔ１／２为０．８～２ｈ。

【作用与用途】本品为第二代的二膦酸盐类药物，其作用强度约为依替膦酸钠的１００倍。其药理作用为：①广泛分布在骨小梁表面，阻挡破骨细胞对骨的溶解；②抑制破骨细胞活性；③抑制破骨细胞前体向破骨细胞转化。临床上用于肿瘤骨转移所引起的过度溶解性骨破坏及其并发症，如骨痛、高钙血症、病理性骨折、Ｐａｇｅｔ病的骨病变。

【用法与用量】成人及老年人，一般用量为每月１次，每次３０～９０ｍｇ，加入０．９％氯化钠注射液或５％葡萄糖注射液２５０～５００ｍＬ中，静脉滴注４ｈ以上。早期骨转移患者，每４周６０ｍｇ，静脉滴注时间不少于２ｈ。广泛骨转移患者或多发性骨髓瘤患者，每４周９０ｍｇ，静脉滴注时间不少于４ｈ。肿瘤性高钙血症患者，３０～９０ｍｇ静脉滴注。Ｐａｇｅｔ病骨病变，每周３０ｍｇ或每２周６０ｍｇ，静脉滴注总量为１８０～２１０ｍｇ。

【不良反应】

１．常见一过性轻度发热、淋巴细胞减少。

２．轻度低钙血症。

３．偶见静脉滴注局部反应、一过性肌肉疼痛、胃肠道症状、低镁血症等。

【制剂与规格】粉针剂：３０ｍｇ。

【注意事项】

１．儿童、孕妇、哺乳期妇女及对二膦酸盐过敏者禁用。

２．肾功能损伤者、驾驶员慎用。

３．本品不可静脉注射。

４．不应将本品与其他二膦酸盐类合用。

５．使用本品过程中，应监测血清钙、磷、镁等电解质水平，血小板数及肾功能。

第五节 肾上腺皮质激素类药

肾上腺皮质激素简称为皮质激素，是肾上腺所产生的甾体类激素。皮质激素按其作用可分为盐皮质激素和糖皮质激素，盐皮质激素主要是醛固酮和去氧皮质酮，主要对水盐代谢产生影响；糖皮质激素包括可的松和氢化可的松等，主要对糖、蛋白质和脂肪代谢产生影响。

氢化可的松Ｈｙｄｒｏｃｏｒｔｉｓｏｎｅ

其他名称：氢考的松，可的索，皮质醇。

【药代动力学】口服吸收快而完全，ｔ１／２为１～２ｈ，一次服药可维持８～１２ｈ。经静脉滴注入血，其血浆半衰期约为１００ｍｉｎ，血中９０％以上的氢化可的松与血浆蛋白结合。主要经肝脏代谢，转化为四氢可的松和四氢氢化可的松，大多数代谢产物结合成葡萄糖醛酸酯、极少量以原形经尿排泄。

【作用与用途】本品系肾上腺皮质激素中的糖皮质激素，原是一种天然糖皮质激素，现已人工合成。大剂量有以下药理作用：①能抑制感染性和非感染性炎症。在炎症早期，能减轻充血，降低毛细血管的通透性，抑制炎症的渗出。在慢性炎症和炎症后期，能抑制成纤维细胞增生和肉芽组织形成，减轻炎症部位的粘连和瘢痕形成。②对各种免疫反应均有抑制作用，可对抗各种变态反应，缓解各种过敏性疾病的症状，可抑制组织器官移植的排斥反应。③可降低细菌内毒素对机体的损害，提高机体对毒素的耐受力，缓解毒血症症状。还能缓解小动脉痉挛，增强心肌收缩力，改善微循环等，这些都有利于抗休克。④能使红细胞、中性粒细胞及血小板增多，能抑制淋巴细胞增生，使血中淋巴细胞减少。⑤能提高中枢神经系统的兴奋性，对糖、蛋白质、脂肪及电解质代谢也有广泛影响。

临床上用于：①腺垂体功能减退、肾上腺皮质功能不全及肾上腺切除术后的补充或替代治疗。②严重感染，如各种中毒性感染并发毒血症时，应用糖皮质激素可减轻毒血症症状。③用于治疗各种原因的休克，治疗炎症并防止某些炎症的后遗症，如结核性胸膜炎、心包炎、虹膜炎、睾丸炎、烧伤等，早期应用糖皮质激素，可减少组织粘连和瘢痕形成所引起的严重功能障碍。④用于自身免疫性疾病，如风湿热、类风湿关节炎、系统性红斑狼疮、肾病综合征、硬皮病等，可改变机体反应，缓解症状。⑤用于过敏性疾病，如支气管哮喘、药物过敏、过敏性紫癜、血管神经性水肿、过敏性鼻炎等。⑥用于造血系统疾病，如急性淋巴细胞白血病、再生障碍性贫血、急性溶血性贫血、血小板减少性紫癜等。⑦局部应用于肌肉韧带或关节损伤、过敏性皮炎、湿疹、银屑病等也有效。

【用法与用量】

１．口服用作替代治疗，成人每日２０～３０ｍｇ，晨服２／３，下午服用１／３；药理治疗，根据疾病状况，每日６０～２４０ｍｇ，分２～３次服用，维持量为每日２０～４０ｍｇ。

２．静脉滴注重度感染性疾病的抢救，每次１００～２００ｍｇ，稀释于生理盐水或５％葡萄糖注射液５００ｍＬ中混匀，并加维生素Ｃ０．５～１ｇ。

３．肌内注射所需剂量为口服量的１／３～１／２，分２次应用。

４．局部外用有油剂、霜剂、喷雾剂等，每日２～３次。

【不良反应】

１．长期应用可引起类肾上腺皮质功能亢进症，突然停药易引起肾上腺皮质功能不全。

２．诱发和加重感染。

３．诱发和加重消化性溃疡，影响伤口愈合。

４．诱发高血压和动脉硬化。

５．引起骨质疏松，影响儿童生长发育，偶可引起畸胎。

６．有精神病史者易诱发精神病。

７．可引起高血糖、低血钾等。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ。注射液：１０ｍｇ（２ｍＬ）、２５ｍｇ（５ｍＬ）、１００ｍｇ（２０ｍＬ）。醋酸氢化可的松：１２５ｍｇ（５ｍＬ），用于肌内注射、腔内注射。软膏剂：０．５％、１％、２％、２．５％。眼膏剂：０．２５％～２．５％。涂膜剂：２０ｍｇ，内含氢化可的松０．５％。

【注意事项】

１．高血压、动脉硬化、糖尿病、水肿患者慎用或禁用。

２．一般感染不宜用本类药物，严重感染必须与足量有效的抗菌药合用。

３．溃疡病患者、精神病、癫痫及有精神病倾向者慎用或禁用。

４．孕妇忌用，儿童慎用。

５．长期用药者应逐渐减量，不宜骤停。

６．停药前３ｄ给予促肾上腺皮质激素，应注意补充钾与钙，给低盐、低糖、高蛋白饮食。

【药物相互作用】

１．糖皮质激素可使血糖升高，减弱口服降糖药物或胰岛素的作用。

２．苯巴比妥、苯妥英钠、利福平等肝药酶诱导剂可加速皮质激素代谢，故皮质激素需适当增加剂量。

３．糖皮质激素与噻嗪类利尿药或两性霉素Ｂ均能促使排钾，合用时注意补钾。

４．糖皮质激素可使水杨酸盐的消除加快而降低其疗效。此外，两药合用更易致消化性溃疡。

５．糖皮质激素可使口服抗凝药效果降低，两药合用时抗凝药的剂量应适当增加。

６．与阿司匹林、吲哚美辛合用治疗风湿病时，可增加疗效。但二者均有明显的胃肠道刺激作用，可引起消化道溃疡或出血。

７．雌激素可增强糖皮质激素的作用，两药合用时糖皮质激素应减少原剂量的１／３～１／２。

８．与免疫抑制剂合用，可增加感染的危险，并可能诱发淋巴瘤或其他淋巴细胞增生性疾病。

９．与肌松药合用，因使血钾降低，可增加肌松药的作用。

可的松Ｃｏｒｔｉｓｏｎｅ

其他名称：考的松，皮质素。

【药代动力学】本品可迅速由消化道吸收，在肝脏组织中转化为具有活性的氢化可的松而发挥效应，ｔ１／２约为３０ｍｉｎ。本品口服后能快速发挥作用，而肌内注射吸收较慢。

【作用与用途】本品作用同氢化可的松，但抗炎作用较弱，不良反应较大。主要用于肾上腺皮质功能减退症的替代治疗。

【用法与用量】口服：作为肾上腺皮质功能减退症的替代治疗，每日２５～１００ｍｇ，１次或分次口服。

【不良反应】同氢化可的松。本品需经肝转化后才有活性，故严重肝功能不全者不宜使用。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、２５ｍｇ。

【注意事项】本品关节腔内注射或皮肤外用无效。余同氢化可的松。

【药物相互作用】参见氢化可的松。

泼尼松Ｐｒｅｄｎｉｓｏｎｅ

其他名称：强的松，去氢可的松。

【药代动力学】本品经口服吸收，其生物半衰期为６０ｍｉｎ。体内分布以肝中含量最高，其次为血浆，再次为脑脊液、胸水和腹水。本品在肝内将１１－酮基还原为１１－羟基而显药理作用。

【作用与用途】基本同氢化可的松，有抗炎、抗毒、抗过敏、抗免疫及抗休克作用。但本品的抗炎和抗过敏作用较氢化可的松强，而水钠潴留、低血钾的不良反应较小，故较常用。

【用法与用量】

１．补充替代治疗口服，每日５～１０ｍｇ，早晨起床后服用２／３，下午服用１／３。

２．抗炎口服，成人每日５～６０ｍｇ，分２～３次服，维持量为每日５～１０ｍｇ，剂量及疗程因病种及病情不同而异。

【不良反应】同氢化可的松。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。眼膏剂：０．５％。

【注意事项】同氢化可的松。

【药物相互作用】参见氢化可的松。

泼尼松龙Ｐｒｅｄｎｉｓｏｌｏｎｅ

其他名称：氢化泼尼松，强的松龙，百力特。

【药代动力学】口服、注射均可吸收。血浆清除较慢，ｔ１／２较长，为２００ｍｉｎ，其抗炎作用较强。余同氢化可的松。

【作用与用途】本品作用、用途与泼尼松相同，其疗效与泼尼松相等，但价格较贵，故不如泼尼松常用，特点是能供静脉滴注。

【用法与用量】

１．口服成人每日１０～４０ｍｇ，分２～３次服，维持量为每日５～１０ｍｇ。

２．肌内注射每日１０～３０ｍｇ。

３．静脉滴注成人每次１０～２５ｍｇ，溶于５％～１０％葡萄糖注射液５００ｍＬ中应用。

４．关节腔或软组织内注射成人每次５～５０ｍｇ。

【不良反应】同氢化可的松。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。混悬液：１２５ｍｇ（５ｍＬ），供关节腔内注射用。注射液：１０ｍｇ（２ｍＬ），供肌内注射或静脉滴注用。软膏剂：０．５ｇ（０．２５％）。眼膏剂：０．２５％。

【注意事项】同氢化可的松。

甲泼尼龙Ｍｅｔｈｙｌｐｒｅｄｎｉｓｏｌｏｎｅ

其他名称：甲基强的松龙，甲基泼尼松龙。

【药代动力学】本品与泼尼松龙相似，ｔ１／２稍长。醋酸甲泼尼松混悬剂注入关节腔内的吸收缓慢，持续１周以上。外用可经皮肤吸收。本品在肝脏代谢快，也可经肾等组织代谢，ｔ１／２为３０ｍｉｎ。代谢产物随尿排泄。

【作用与用途】抗炎作用为可的松的７倍，而水钠潴留作用较弱，且起效快，适应于危重患者的抢救。

【用法与用量】

１．口服开始每日１６～２４ｍｇ，分２次服，维持量为每日４～８ｍｇ。

２．关节腔和肌内注射每次１０～４０ｍｇ。

３．静脉注射或滴注３０ｍｇ／ｋｇ，将已溶解的药物与５％葡萄糖注射液或生理盐水混合后至少滴注３０ｍｉｎ。

【不良反应】同氢化可的松，但较弱。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ、４ｍｇ。醋酸酯混悬液（局部注射用）：２０ｍｇ（１ｍＬ）、４０ｍｇ（１ｍＬ）。琥珀酸钠水溶液（供静脉注射）：４０ｍｇ、５００ｍｇ。

【注意事项】同氢化可的松。

地塞米松Ｄｅｘａｍｅｔｈａｓｏｎｅ

其他名称：氟美松，氟甲去氢氢化可的松。

【药代动力学】口服吸收快而完全。血浆蛋白结合率低，组织半衰期约３ｄ。其磷酸酯水溶性增加，肌内注射地塞米松磷酸钠或醋酸地塞米松，分别于１ｈ、８ｈ达血浆峰浓度。６５％以上的药物在２４ｈ内从尿液中排出，主要为非活性产物。

【作用与用途】本品为人工合成的强效、长效糖皮质激素，抗炎、抗过敏、抗毒、抗休克作用均较泼尼松显著，而水钠潴留和排钾作用轻微，对垂体－肾上腺系统有较强的抑制作用。用途同泼尼松，但其针剂可代替氢化可的松用于抢救患者，尤其是中枢抑制或肝功能不全的患者。

【用法与用量】

１．口服成人每日０．７５～３ｍｇ，分２～４次服；小儿按体重每日０．１５ｍｇ／ｋｇ，分２～４次服。

２．肌内注射或静脉滴注成人每次２～６ｍｇ，小儿每次１～２．５ｍｇ。静脉滴注时以５％葡萄糖注射液５００ｍＬ稀释。

【不良反应】同氢化可的松。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ、０．７５ｍｇ。注射剂（地塞米松磷酸钠）：５ｍｇ（１ｍＬ）。软膏剂、香霜：０．０５％、０．１％。

【注意事项】同氢化可的松。

倍氯米松Ｂｅｃｌｏｍｅｔｈａｓｏｎｅ

其他名称：倍氯松，必可酮。

【药代动力学】本品软膏剂的亲脂性较强，易渗透，涂于患处３０ｍｉｎ后即生效，ｔ１／２为３ｈ。气雾剂吸入后，经肺吸收，随后经肝脏迅速灭活，ｔ１／２约为５ｈ。主要经过粪便及尿排泄。

【作用与用途】本品为强效外用糖皮质激素，具有很好的抗炎、抗过敏和止痒作用。气管吸入能抑制支气管黏膜的炎症和水肿，使支气管哮喘缓解。主要用于各种皮肤病，如湿疹、过敏性皮炎、神经性皮炎、接触性皮炎、银屑素、干癣、奶癣、瘙痒症等。喷雾吸入治疗支气管哮喘和鼻炎。

【用法与用量】１．喷雾吸入成人每次０．０５～０．１ｍｇ，每日２～３次，每日不超过１ｍｇ；小儿用量按年龄酌减，每日不超过０．８ｍｇ。

２．外用每日涂患处２～３次。

【不良反应】

１．本品气雾剂长期吸入会引起口腔、咽喉部的白色念珠菌感染，吸药后立即漱口可减少发病率。

２．乳膏局部应用，可见皮肤红斑、丘疹、痂皮等。

【制剂与规格】气雾剂：１４ｇ（内含倍氯米松１４ｍｇ）。软膏（霜）剂：１０ｇ（０．０２５％）。鼻可灵喷雾剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品不能用于眼病。

２．孕妇、婴儿慎用。

３．不宜长期大量使用，防止发生不良反应及局部刺激症状。

【药物相互作用】同氢化可的松。

倍他米松Ｂｅｔａｍｅｔｈａｓｏｎｅ

其他名称：得保松。

【药代动力学】本品口服易吸收，在血浆中清除的速率较慢，ｔ１／２长达５ｈ。排泄较慢，大部分代谢物为游离性，仅少量以葡萄糖醛酸酯和硫酸酯形式排泄。

【作用与用途】本品为糖皮质激素类似物，其抗炎作用较地塞米松强，作用迅速，不良反应少而轻。主要用于治疗活动性风湿病、类风湿关节炎、红斑狼疮、严重支气管哮喘、各种严重皮炎、急性白血病等。

【用法与用量】

１．口服成人开始每日０．５～２ｍｇ，分２次服，维持量为每日０．５～１ｍｇ。

２．肌内注射每次６～１２ｍｇ。

【不良反应】同氢化可的松，但引起水钠潴留、排钾的不良反应较轻。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ。倍他米松醋酸酯注射液：１ｍｇ（１ｍＬ）、５ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】本品对钠、水几乎无潴留作用，对钾亦无影响，不适用于替代疗法治疗肾上腺皮质功能不全。

【药物相互作用】同氢化可的松。

氟轻松ＦｌｕｏｃｉｎｏｌｏｎｅＡｃｅｔｏｎｉｄｅ

其他名称：肤轻松，仙乃乐。

【药代动力学】外用后可通过完整皮肤吸收，吸收后在体内的代谢与全身给予糖皮质激素一样，主要在肝脏代谢，经肾脏排泄。

【作用与用途】本品为当前疗效显著、不良反应小的外用糖皮质激素药物。对皮肤黏膜的炎症、瘙痒、渗出水肿等均有很好的疗效。主要用于湿疹、神经性皮炎、皮肤瘙痒症、接触性皮炎、银屑病、盘状红斑狼疮、扁平苔藓、日光性皮炎等。

【用法与用量】本品可制成乳膏、软膏、洗剂等供局部外用。先将皮肤洗净，后涂敷本品，并轻轻摩擦，每日３～４次。

【不良反应】同氢化可的松。

【制剂与规格】软膏剂、乳膏剂：１０ｇ，含本品２．５ｍｇ。

【注意事项】皮肤病并发感染需同时应用抗生素。

【药物相互作用】同氢化可的松。

去氧皮质酮Ｄｅｓｏｘｙｃｏｒｔｏｎｅ

其他名称：脱氧皮质酮。

【药代动力学】本品在肠道内吸收不良，且易被破坏，肌内注射吸收良好，ｔ１／２约为７０ｍｉｎ，在体内代谢为孕二醇，从尿中排出。

【作用与用途】本品为盐皮质激素，有显著的保钠排钾作用，对维持机体正常的水、电解质代谢起着很重要的作用。临床上主要用于原发性肾上腺皮质功能减退症的替代治疗。

【用法与用量】

１．肌内注射每日２．５～５ｍｇ，维持量为每日１～２ｍｇ。

２．舌下含服每日２～１０ｍｇ。

【不良反应】过量和长期使用可导致水钠潴留，出现高血压、水肿、心脏增大及低钾血症。

【制剂与规格】油注射液：５ｍｇ（１ｍＬ）、１０ｍｇ（１ｍＬ）。片剂（舌下含片）：２ｍｇ。

【注意事项】

１．心功能不全、高血压、肾炎、肝硬化、动脉硬化等患者禁用。

２．每日需补钾限钠（食盐限制在８ｇ以下），以防发生水肿和低钾血症。

【药物相互作用】与其他排钾利尿药、糖皮质激素合用时，可致低钾血症，应注意补钾。

第六节 雄激素及同化激素类药

天然的雄激素为睾丸素（睾酮），具有雄激素活性，并有一定的蛋白同化作用。目前临床应用的雄激素主要是睾酮的衍生物，常用品种有甲睾酮、丙酸睾酮等。睾酮经结构改造使一些睾酮衍生物的雄激素活性减弱，而蛋白同化作用得以保留或加强从而提高分化指数，同化激素则以同化作用为主，如苯丙酸诺龙、司坦唑醇等。

甲睾酮Ｍｅｔｈｙｌｔｅｓｔｏｓｔｅｒｏｎｅ

其他名称：甲基睾丸素。

【药代动力学】口服后从胃肠道吸收，口服１０ｍｇ后１～２ｈ达血药峰浓度，ｔ１／２为２．５～３．５ｈ。也可由口腔黏膜吸收，由于口服经肝脏代谢失活，故以舌下含服为宜，舌下含服的疗效比口服高２倍，故剂量可减半。

【作用与用途】本品为人工合成的雄激素，是睾酮的１７α－甲基衍生物，其作用与天然睾丸素相同，但口服有效。本品能促进男性性器官的生长与发育，维持第二性征；能促进蛋白质和骨质的合成，使蛋白质的分解降低；能引起氮、钠、钾、磷的潴留，使肾分泌钙减少。本品还有对抗雌激素的作用，抑制子宫内膜生长，故可用于治疗与雌激素有关的疾病。此外，本品还能促进红细胞刺激因子生成而使红细胞和血红蛋白增加，并能刺激骨髓造血功能。

临床用于：①原发性或继发性男性性功能减低、无睾症及隐睾症。②妇科疾病，如子宫肌瘤、月经过多、子宫内膜异位症。③小儿再生障碍性贫血及老年性骨质疏松症等。

【用法与用量】口服或舌下含化：成人每日１０～４０ｍｇ，分２～３次给予。

【不良反应】

１．长期大剂量应用易致胆汁淤积性肝炎，出现黄疸、肝功能异常。

２．舌下给药可致口腔炎，表现为疼痛、流涎等症状。

３．女性可能引起痤疮、多毛、声音变粗、闭经、月经紊乱，男性可能引起睾丸萎缩、精子生成减少、精液减少。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品有过敏反应者、肝肾功能不全者、前列腺癌患者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

２．儿童长期应用可严重影响生长发育。

３．口服后被肝脏破坏，故以舌下含化为宜。

４．药品含化期间不要嚼口香糖、喝水或吸烟。

５．糖尿病患者应用本品，能降低血糖，因此应减少胰岛素的剂量。

６．女性患者使用本品时，月总量不超过３００ｍｇ，以免发生男性化。

【药物相互作用】

１．本品与肾上腺皮质激素合用可加重水肿。

２．与抗凝药合用可加强抗凝作用。

３．与巴比妥类药物合用可使本品代谢加快，疗效降低。

丙酸睾酮ＴｅｓｔｏｓｔｅｒｏｎｅＰｒｏｐｉｏｎａｔｅ

其他名称：丙酸睾丸素。

【药代动力学】肌内注射后吸收较慢，起效时间为２～４ｈ。在血中９８％与血浆蛋白结合，仅２％为游离状态。ｔ１／２为１０～２０ｍｉｎ。本品大部分在肝内代谢转化为活性较弱的雄酮及无活性的５β－雄酮，代谢产物的９０％与葡萄糖醛酸及硫酸结合后随尿排出，约６％非结合代谢产物由胆汁排出，其中少部分仍可再吸收。

【作用与用途】本品的主要作用是促进男性性器官及第二性征的发育和成熟。此外，还有抗雌激素、抑制子宫内膜生长及卵巢功能、促进蛋白质合成及骨质的形成、刺激红细胞增生等作用。

临床主要用于睾丸、垂体功能减退的替代治疗。利用其对抗雌激素作用，可治疗功能性子宫出血、子宫肌瘤。本品抑制腺垂体促性腺激素的分泌，可用于妇女更年期综合征及晚期乳腺癌。亦可用于贫血，尤其是再生障碍性贫血及老年性骨质疏松症。

【用法与用量】肌内注射：成人用作替代治疗，每次２５～５０ｍｇ，每周２～３次；儿童用量，每次１２．５～２５ｍｇ，每周２～３次，疗程不超过６个月。治疗乳腺癌，每次５０～１００ｍｇ，隔日１次，疗程为２～３个月。治疗再生障碍性贫血，每次１００ｍｇ，每日或隔日１次，疗程为３～６个月。

【不良反应】

１．大剂量可引起女性男性化、女性多毛、痤疮、阴蒂肥大、月经紊乱或闭经、声音嘶哑。

２．用于男孩可导致性早熟。

３．成年男性久用，可出现性功能减退、无精子产生。

【制剂与规格】油注射液：１０ｍｇ（１ｍＬ）、２５ｍｇ（１ｍＬ）、５０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．孕妇及哺乳期妇女、前列腺癌患者禁用。

２．肝肾功能不全者及心脏病等患者慎用。

３．青春期前儿童应用时，应每隔６个月测一次骨龄。

４．应做深部肌内注射，不能用于静脉注射。

５．本品与其他睾酮制剂作用时间不同，因此一般不可换用。

６．用药期间如发现肝功能有损害应及时停药，有过敏反应者也应立即停药。

【药物相互作用】同甲睾酮。

十一酸睾酮ＴｅｓｔｏｓｔｅｒｏｎｅＵｎｄｅｃａｎｏａｔｅ

其他名称：安雄，安特尔。

【药代动力学】本品为亲脂性药物，口服后与类脂质一起经肠道淋巴管吸收，经胸导管进入人体循环，酯键裂解后释放出睾酮，这一吸收形式避免了经肝脏代谢及肝细胞毒性。口服ｔｍａｘ平均为４ｈ。连续服用后，血清睾酮水平逐渐升高，在２～３周后达到稳态；单剂注射后血清ｔｍａｘ约在第７日，２１ｄ后恢复到给药前水平。

【作用与用途】本品为雄激素及同化激素类药物。可通过分解产物睾酮作用于激素敏感器官和组织的雄激素受体，发挥促进男性性器官和第二性征发育及维持性欲的作用。本品对正常造血细胞有兴奋作用，可促进红细胞生成素的产生并增强其作用。

临床用于：治疗原发性或继发性睾丸功能减退；男孩体质性青春期延迟；女性进行性乳腺癌；再生障碍性贫血的辅助性治疗；中老年部分性雄性激素缺乏症；亦可用于精子生成功能紊乱而引起的某些不育症及由于雄性激素缺乏而引起的骨质疏松等。

【用法与用量】

１．口服起始剂量为每日１２０～１８０ｍｇ，于早、晚饭后服用，连续２～３周，然后每日４０～１２０ｍｇ维持。

２．肌内注射每次２５０ｍｇ，每月１次，疗程为４～６个月。治疗再生障碍性贫血，肌内注射，首次１０００ｍｇ，以后每次５００ｍｇ，每月２次。

【不良反应】

１．可有粉刺、男子乳腺发育、精子减少等。

２．阴茎异常勃起和其他刺激性症状。

３．女性男性化、水钠潴留、皮疹、哮喘、血管神经性水肿、欣快感、暴力倾向等，以及红细胞增多和肝功能异常、胃肠道反应等。

【制剂与规格】胶丸剂：４０ｍｇ。注射液：２５０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．前列腺癌患者、乳腺癌患者禁用。

２．孕妇及哺乳期妇女禁用。

３．儿童生长期应用可导致性早熟、骨骼早闭，影响生长发育，应慎用。

４．有水肿倾向的肾脏病、心脏病、前列腺肥大、高血压、癫痫或三叉神经痛患者慎用。

５．老年患者代谢功能低下，前列腺肥大，应慎用。

６．应避光、避热、室温保存。

【药物相互作用】

１．本品能增强许多药物的活性，但同时也增强其毒性。受影响的药物包括环孢素、降血糖药、甲状腺素和抗凝药（如华法林）。

２．有报道本品有拮抗神经肌肉阻滞药的作用。

苯丙酸诺龙ＮａｎｄｒｏｌｏｎｅＰｈｅｎｙｌｐｒｏｐｉｏｎａｔｅ

其他名称：苯丙酸去甲睾酮，多乐宝灵。

【药代动力学】肌内注射本品１００ｍｇ后，１～２ｄ血药浓度达峰值，药效可持续１～２周。

【作用与用途】本品为同化激素，其蛋白合成作用为丙酸睾酮的１２倍，而男性化作用仅为其１／２，作用持续１～２周。用于低蛋白血症、营养不良、创伤、骨质疏松、生长发育显著延迟、侏儒症、术后及消耗性疾病等。对急慢性肾衰竭和糖尿病视网膜病变也有效。

【用法与用量】肌内注射：成人每次２５～５０ｍｇ，小儿每次１２．５ｍｇ，每周１～２次。

【不良反应】

１．长期应用可致水钠潴留、肝脏损害、女性月经紊乱和轻微男性化。

２．青春期后患者使用本品可抑制睾丸功能，使精子形成和精液量减少。

３．可有恶心、呕吐、消化不良等胃肠道反应。

【制剂与规格】注射液：１０ｍｇ（１ｍＬ）、２５ｍｇ（１ｍＬ）、５０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．高血压、前列腺癌、心肝疾病患者及孕妇忌用。

２．使用本品应定期检查肝肾功能和血清胆固醇浓度。

３．用药期间应摄入足量的蛋白质、糖、维生素。

４．妇女使用后，如有男性化作用，如痤疮、多毛症、月经紊乱等，应立即停药。

【药物相互作用】

１．与双香豆素类或茚满二酮衍生物合用时，使抗凝血活性增强，合用时应减量。

２．与口服降糖药或胰岛素合用时，降糖作用增强，应密切注意低血糖的发生，必要时调整降糖药物和胰岛素的剂量。

３．与肾上腺皮质激素（尤其是盐皮质激素）合用时，可使水肿和痤疮的发生率增加。

４．与肝毒性药物合用，可加重对肝脏的损害。

美雄酮Ｍｅｔａｎｄｉｅｎｏｎｅ

其他名称：去氢甲睾酮，大力补。

【作用与用途】本品为甲睾酮的去氢衍生物，但雄激素作用较小，蛋白同化作用较强。其蛋白同化作用与丙酸睾酮相同，但雄性激素活性仅为其１／１００。能促进蛋白质合成，抑制蛋白质分解，造成正氮平衡，从而促进肌肉增长，增加体重；能促进钙、磷在骨组织中沉积，加速骨形成，促进组织新生和肉芽生成，加速创伤修复，降低血清胆固醇。临床用于骨质疏松症、慢性消耗性疾病恢复期、严重感染、烧伤等引起的负氮平衡，发育延迟和侏儒症等。

【用法与用量】口服：成人开始每日１０～３０ｍｇ，分２～３次服用，病情得到控制后改为维持量，每日５～１０ｍｇ，连用４～８周为１个疗程。重复疗程时应间隔１～２个月。老人用量宜酌减。婴幼儿每日０．０５ｍｇ／ｋｇ。为提高疗效宜同时服用适量蛋白质、糖和维生素等。

【不良反应】同苯丙酸诺龙。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ、２．５ｍｇ、５ｍｇ。

【注意事项】同苯丙酸诺龙。

【药物相互作用】同时使用羟基保泰松和美雄酮时，羟基保泰松的血药浓度可升高。

司坦唑醇Ｓｔａｎｏｚｏｌｏｌ

其他名称：康力龙。

【药代动力学】本品在肝脏代谢，经过广泛的肝首关代谢。作为睾酮的酯类，本品通过水解代谢，并且以与睾酮相似的途径代谢。

【作用与用途】蛋白同化作用强，为甲睾酮的３０倍，雄激素作用仅为后者的１／４。能促进蛋白质合成，使体力增强，食欲增进，体重增加；能对抗骨髓抑制，促进血细胞生长；能降低血胆固醇和三酰甘油，促进钙、磷在骨组织中沉积。用于治疗慢性消耗性疾病，如重病、久病、术后体弱等，也用于治疗再生障碍性贫血、白细胞减少症、血小板减少症、骨质疏松症、小儿发育延缓、高脂血症等。

【用法与用量】口服：每次２ｍｇ，２～３次／ｄ，如治疗效果明显，可每隔１～３个月减量，直至每日２ｍｇ维持量。小儿每日１～４ｍｇ，分１～３次服。

【不良反应】服药初期可能出现下肢、颜面水肿，继续服药能自行消失。长期应用可致黄疸、肝功能异常，女性长期使用可出现痤疮、月经紊乱等。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ。

【注意事项】

１．女性患者出现月经紊乱或男性化时应及时停药。

２．前列腺癌患者及孕妇禁用，肝肾功能不全者慎用。

３．用药期间宜高蛋白饮食。

【药物相互作用】

１．与双香豆素类或茴茚二酮、华法林合用时，可增加出血的危险性。

２．与环孢素合用时，可降低后者的代谢，从而增加后者的毒性。

３．与格列本脲合用时，可能会降低后者的血药浓度。

（张崇祥）


第十章 代谢病药物

第一节 胰岛素和口服降血糖药

糖尿病是一组由遗传和环境因素相互作用而引起的临床综合征。现代综合疗法是当今治疗糖尿病的基本疗法，胰岛素及口服降糖药物是糖尿病现代综合疗法的重要组成部分，但它必须建立在饮食疗法和运动疗法的基础之上。

一、胰岛素

自１９２１年Ｂｅｓｔ和Ｂａｎｔｉｎｇ分离出胰岛素（Ｉｎｓｕｌｉｎ）以来，胰岛素已成为治疗糖尿病最有效的药物。胰岛素制剂按来源可分为猪胰岛素、牛胰岛素（是由猪、牛的胰腺提取出来的）和人胰岛素（是以基因工程技术由酵母菌或细菌产生的）及胰岛素类似物。按胰岛素的纯度不同可分为普通胰岛素、单峰胰岛素和单组分胰岛素。按胰岛素起作用和维持作用的长短来分，可分为超短效、短效、中效和长效胰岛素。另外，可将短效和中效胰岛素按不同比例做成预混胰岛素。

普通（正规）胰岛素ＲｅｇｕｌａｒＩｎｓｕｌｉｎ

其他名称：短效胰岛素，速效胰岛素，可溶性胰岛素，中性胰岛素，ＲＩ。

【药代动力学】本品口服易被胃肠道消化酶破坏而失效，故口服无效。多用于皮下注射，吸收迅速。血浆中以游离型为主，只有５％与血浆蛋白结合，在体内分布广。皮下注射后０．５～１ｈ生效，２～４ｈ作用达高峰，维持时间５～７ｈ，皮下注射后ｔ１／２为２ｈ。静脉注射１０～３０ｍｉｎ起效，１５～３０ｍｉｎ达高峰，持续时间０．５～１ｈ，ｔ１／２为５～１０ｍｉｎ。主要在肝、肾灭活。

【作用与用途】本品可促进组织对糖的摄取和利用，增加糖原合成，抑制糖异生而降低血糖。此外，胰岛素能抑制脂肪分解，使酮体生成减少；能促进蛋白质合成，抑制其分解；胰岛素与葡萄糖同时用，可促进钾离子从细胞外进到细胞内。

临床主要用于：①１型糖尿病。②糖尿病酮症酸中毒、高渗昏迷和乳酸性酸中毒。③２型糖尿病有严重感染、外伤、大手术等严重应激情况时。④２型糖尿病经饮食控制及口服降糖药物治疗未获得良好控制，或已发生了严重并发症，如糖尿病肾病，视网膜病变，糖尿病足、心、脑血管并发症者。⑤妊娠和分娩。⑥全胰腺切除引起的继发性糖尿病。

【用法与用量】

１．皮下注射开始使用胰岛素治疗时，宜使用短效胰岛素。初始剂量应从小剂量开始分３次于三餐前皮下注射。确定初始剂量也应根据患者的血糖水平、活动量及进食量。建议使用每日０．３～０．６ｕ／ｋｇ作为参考剂量。胰岛素注射可使用胰岛素注射器、胰岛素笔芯、胰岛素泵及无针注射器等。

２．静脉滴注主要用于糖尿病酮症酸中毒、高渗性昏迷的治疗。胰岛素可持续静脉滴入，每小时成人４～６ｕ，小儿每小时０．１ｕ／ｋｇ，根据血糖变化调整剂量。病情较重者，可先静脉注射１０ｕ，继之以静脉滴注，当血糖下降到１３．９ｍｍｏｌ／Ｌ（２５０ｍｇ／ｄＬ）以下时，可改为皮下注射。

【不良反应】

１．低血糖反应胰岛素用量过大或未按时进餐和体力活动较强时可产生低血糖反应，多出现在餐前或睡眠前。轻者出现饥饿感、出汗、心悸、乏力等症状，给予糖水或进食即可好转；重者出现烦躁、意识障碍、昏迷、休克等，应立即抢救。可给予５０％葡萄糖注射液４０～６０ｍＬ静脉注射，必要时静脉滴注高渗葡萄糖注射液。如低血糖持续较久，则需用胰高血糖素１ｍｇ加入葡萄糖注射液５００ｍＬ中缓慢滴注。

２．过敏反应胰岛素制剂具有抗原性，可产生相应的抗体及过敏反应，如注射部位瘙痒、红肿，少数有荨麻疹、血管神经性水肿，偶可引起过敏性休克。轻者可更换注射部位，给予抗组胺药口服，如出现过敏性休克，应立即停药抢救。

３．胰岛素水肿糖尿病在未控制前常有失水、失钠、细胞外液减少。用胰岛素治疗，血糖控制后可发生水钠潴留而引起水肿，可能与胰岛素促进肾小管回吸收钠有关。一般多见于初次使用胰岛素后的４～６ｄ，主要是面部和四肢水肿，继续使用一段时间后，多在１～２周自行消失。

４．屈光不正在使用胰岛素治疗后血糖迅速下降，引起晶状体和玻璃体渗透压的改变，导致屈光不正。多见于初用胰岛素的患者，一般是暂时的，待血糖稳定后可自行消失。

５．局部反应注射部位可出现红肿、硬结、皮下脂肪萎缩等，还可出现皮下脂肪纤维性增生。可更换注射部位，减少局部反应。

６．胰岛素抵抗患者需要每日注射胰岛素２００ｕ以上者，也有认为１００ｕ以上就可认定为胰岛素抵抗。一般注射１个月左右就会产生对抗胰岛素的ＩｇＧ抗体，与抗体结合的胰岛素无生物活性。此现象可于数月至１年内自行消失。

【制剂与规格】注射液：４００ｕ（１０ｍＬ）、８００ｕ（１０ｍＬ）。笔芯：３００ｕ（３ｍＬ）。

【注意事项】

１．胰岛素必须在控制饮食的基础上使用，用量必须个体化，并注意监测血糖。

２．胰岛素制剂在２～８℃可保存２年。正在使用的瓶装胰岛素置于２５℃的环境不得超过１个月。

３．普通胰岛素可与中效胰岛素随意混合，各保持其作用，但长效胰岛素中往往含有较多的精蛋白锌，当与普通胰岛素混合后，部分普通胰岛素与多余的精蛋白锌结合成精蛋白锌胰岛素，使其成长效。故二者混合时，必须先抽吸普通胰岛素，后抽吸精蛋白锌胰岛素。

４．使用胰岛素时过度饮酒能引起低血糖，甚至死亡。

【药物相互作用】

１．糖皮质类固醇、促肾上腺皮质激素、胰高血糖素、雌激素、口服避孕药、肾上腺素、苯妥英钠、噻嗪类利尿药、甲状腺素等可不同程度地升高血糖，同用时应调整这些药或胰岛素的剂量。

２．口服降糖药与胰岛素有协同降血糖作用。

３．抗凝药、水杨酸盐、碘胺类药及抗肿瘤药甲氨蝶呤等可与胰岛素竞争和血浆蛋白结合，从而使血液中游离胰岛素水平增高。非甾体抗炎镇痛药可增强胰岛素降血糖作用。

β受体阻断药如普萘洛尔可阻止肾上腺素升高血糖的反应，干扰机体调节血糖功能，与胰岛素合用时可增加低血糖的危险，而且可掩盖低血糖的症状，延长低血糖时间。合用时应注意调整胰岛素剂量。

５．中等量至大量的乙醇可增强胰岛素引起低血糖的作用，引起严重、持续的低血糖，在空腹或肝糖原储备较少的情况下更易发生。

６．氯喹、奎尼丁、奎宁等可延缓胰岛素的降解，使血中胰岛素浓度升高，从而加强其降血糖作用。

７．升血糖药物如某些钙通道阻断药、可乐定、丹那唑、二氮嗪、生长激素、肝素、Ｈ２受体拮抗剂、大麻、吗啡、尼古丁、磺吡酮等可改变糖代谢，使血糖升高，因此，胰岛素同上述药物合用时应适当加量。

８．血管紧张素转化酶抑制药、溴隐亭、氯贝丁酯、酮康唑、锂剂、甲苯咪唑、吡多辛、茶碱等可通过不同方式直接或间接致血糖降低，胰岛素与上述药物合用时应适当减量。

９．奥曲肽可抑制生长激素、胰高血糖素及胰岛素的分泌，并使胃排空延迟及胃肠蠕动减缓，引起食物吸收延迟，从而降低餐后高血糖，在开始用奥曲肽时，胰岛素应适当减量，以后再根据血糖调整。

１０．吸烟可通过释放儿茶酚胺而拮抗胰岛素的降血糖作用，吸烟还能减少皮肤对胰岛素的吸收，所以正在使用胰岛素治疗的吸烟患者突然戒烟时，应观察血糖变化，考虑是否需减少胰岛素用量。

低精蛋白锌胰岛素ＩｓｏｐｈａｎｅＩｎｓｕｌｉｎ

其他名称：中效胰岛素，ＮＰＨ。【药代动力学】皮下注射后１～１．５ｈ起效，达到最佳作用的时间为８～１２ｈ，持续２４ｈ。

【作用与用途】本品是由胰岛素和适量的硫酸鱼精蛋白、氯化锌组成的中性灭菌混悬液，为中效胰岛素，并且这种类型的鱼精蛋白胰岛素能够与可溶性胰岛素混合，而不影响混合物中各种组成成分作用时间的表达。糖尿病患者通过一次注射就可获得可溶性胰岛素的迅速起效的作用，又可得到鱼精蛋白胰岛素长时间的作用效果。因此，中效胰岛素可以单独使用，也可以和短效胰岛素混合注射。一般用于轻、中度糖尿病。因本品作用缓慢，不适用于治疗糖尿病急、重并发症，如糖尿病酮症酸中毒等。

【用法与用量】皮下注射：早餐前半小时皮下注射一次，一般从小剂量（２０ｕ以下）开始，用量根据病情而定。可与正规胰岛素混合用，一般本品占７０％，正规胰岛素占３０％。可根据患者血糖情况调整二者的组合比例。

【不良反应】同普通胰岛素。

【制剂与规格】注射液：４００ｕ（１０ｍＬ）、８００ｕ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品与普通胰岛素联合应用时，应先抽取正规胰岛素，后抽取本品。

２．本品只供皮下注射，不能用于静脉滴注。

３．中效胰岛素为混悬液，用前必须摇匀。

【药物相互作用】同普通胰岛素。

精蛋白锌胰岛素ＰｒｏｔａｍｉｎｅＺｉｎｃＩｎｓｕｌｉｎ

其他名称：长效胰岛素，ＰＺＩ。

【药代动力学】本品为长效制剂，注射后吸收缓慢。４～８ｈ起效，达到最佳作用的时间为１４～２０ｈ，持续３６ｈ。

【作用与用途】本品作用同普通胰岛素。皮下注射后需经酶解后逐渐释放出游离胰岛素才能发挥作用。

【用法与用量】皮下注射：每日１次，早餐前０．５ｈ注射，剂量根据病情而定，每日用量一般为１０～２０ｕ。本品可与普通胰岛素合用，用药比例为１∶４～１∶２，于早餐前半小时皮下注射１次。

【不良反应】同普通胰岛素。

【制剂与规格】注射液：４００ｕ（１０ｍＬ）、８００ｕ（１０ｍＬ）。

【注意事项】同低精蛋白锌胰岛素。

【药物相互作用】同普通胰岛素。

重组人胰岛素ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＩｎｓｕｌｉｎ

其他名称：中性人胰岛素，诺和灵Ｒ，优泌林Ｒ，甘舒霖Ｒ。

【药代动力学】基因重组人胰岛素为高纯度胰岛素，诺和灵（Ｎｏｖ⁃ｏｌｉｎＲ）是丹麦诺和诺德公司将人胰岛素质粒引入Ｂａｋｅｒｓ酵母菌生产的人胰岛素。优泌林（ＨｕｍｕｌｉｎＲ）是美国礼来公司将人胰岛素质粒引入大肠杆菌生产的人胰岛素。国产的基因重组人胰岛素为甘舒霖Ｒ。本品为短效胰岛素，皮下注射后３０ｍｉｎ开始起作用，持续５～７ｈ。主要在肝、肾灭活。

【作用与用途】本品为短效胰岛素，作用与用途同普通胰岛素，是目前糖尿病用胰岛素治疗最有效、最主要的药物，能有效地控制血糖。

【用法与用量】同普通胰岛素，可用于皮下、肌内注射及静脉滴注。

【不良反应】同普通胰岛素。

【制剂与规格】注射液：４００ｕ（１０ｍＬ）。笔芯：３００ｕ（３ｍＬ）。

【注意事项】本品可与低精蛋白锌人胰岛素注射液联合应用，可以根据患者具体病情选择短效和中效的剂量，如本品占３０％、５０％、７０％等。

【药物相互作用】同普通胰岛素。

低精蛋白锌人胰岛素ＨｕｍａｎＩｓｏｐｈａｎｅＩｎｓｕｌｉｎ

其他名称：诺和灵Ｎ，优泌林Ｎ，甘舒霖Ｎ。

【药代动力学】皮下注射后１．５ｈ起效，４～１２ｈ作用达高峰，维持时间２４ｈ。主要在肝、肾灭活。

【作用与用途】同低精蛋白锌胰岛素。

【用法与用量】同低精蛋白锌胰岛素。

【不良反应】同普通胰岛素。

【制剂与规格】注射液：４００ｕ（１０ｍＬ）、３００ｕ（３ｍＬ）。

【注意事项】同低精蛋白锌胰岛素。

【药物相互作用】同普通胰岛素。

赖脯胰岛素ＩｎｓｕｌｉｎＬｉｓｐｒｏ

【药代动力学】赖脯胰岛素为超短效胰岛素类似物，具有起效快、达峰时间短等特点。给药后１５～２０ｍｉｎ即可起效，３０～６０ｍｉｎ作用达高峰，作用持续时间为４～５ｈ。

【作用与用途】赖脯胰岛素是将胰岛素Ｂ链２８位的脯氨酸移至２９位，２９位的赖氨酸移位至２８位，即Ｂ链２８、２９位的脯氨酸与赖氨酸对换，重组成一种新的人胰岛素类似物。这种类似物不像人胰岛素制剂那样易形成六聚体结晶，所以作为单晶体注射后吸收很快。皮下注射后可随即进餐。

【用法与用量】三餐前皮下注射各１次，剂量视病情而定，并按血糖变化调整剂量，其剂量基本上同人普通胰岛素，但本品不能与ＮＰＨ混合。为了控制清晨的高血糖，需在睡前加用一次中效胰岛素。

【不良反应】同重组人胰岛素。

【制剂与规格】注射液：３００ｕ（３ｍＬ）。

【注意事项】

１．１２岁以下儿童使用本品的安全性和有效性尚未建立。

２．孕妇和哺乳期妇女使用的临床试验尚未进行。

【药物相互作用】同重组人胰岛素。

门冬胰岛素ＩｓｕｌｉｎＡｓｐａｒｔ

其他名称：诺和锐。

【药代动力学】门冬胰岛素为超短效胰岛素类似物，皮下注射后ｔｍａｘ为４０ｍｉｎ，最大作用时间出现在注射后１～３ｈ，作用可持续３～５ｈ。

【作用与用途】本品是用生物技术将人胰岛素氨基酸的Ｂ链２８位脯氨酸由天冬氨酸代替，组成新的人胰岛素类似物，不像人胰岛素那样容易形成六聚体结晶，皮下注射后吸收更快。

【用法与用量】同赖脯胰岛素。

【不良反应】同赖脯胰岛素。

【制剂与规格】注射液：３００ｕ（３ｍＬ）。

【注意事项】同赖脯胰岛素。

【药物相互作用】同赖脯胰岛素。

甘精胰岛素ＩｎｓｕｌｉｎＧｌａｒｇｉｎｅ

其他名称：超长效胰岛素，来得时，长秀林。

【药代动力学】皮下注射后释放缓慢，继之吸收入血也慢，其释放远比ＮＰＨ缓慢而持久，且无明显峰值，因此具有平稳、长效的降糖作用，作用时间长达２４ｈ。

【作用与用途】本品是一种利用ＤＮＡ技术生产的生物合成人胰岛素类似物，是在人胰岛素Ｂ链羧基末端增加了两个精氨酸，同时也把Ａ链羧基末端２１位的门冬酰胺替换成甘氨酸，这使甘精胰岛素在酸性溶液中（ｐＨ＝４）完全溶解，在中性溶液中溶解度很低。因此，皮下注射后，因酸性溶液被中和形成的微小沉淀可持续释放甘精胰岛素，从而产生长达２４ｈ平稳无峰值的可预见的血液浓度，每日注射１次，即可满足人体对基础胰岛素的需要。

【用法与用量】甘精胰岛素具有长效作用，每日定时皮下注射１次即可，使用剂量应根据患者的病情而定。甘精胰岛素可根据患者病情需要与短效、速效胰岛素类似物或口服降糖药物联合使用。

【不良反应】同赖脯胰岛素。

【制剂与规格】注射液：３００ｕ（３ｍＬ）、１０００ｕ（１０ｍＬ）。

【注意事项】同赖脯胰岛素。

【药物相互作用】同重组人胰岛素。

预混胰岛素

其他名称：５０－５０混合人胰岛素（５０％ＨｕｍａｎＩｎｓｕｌｉｎＩｓｏｐｈａｎｅａｎｄ５０％ＨｕｍａｎＩｎｓｕｌｉｎ），双（时）相胰岛素，７０－３０混合人胰岛素（７０％ＨｕｍａｎＩｎｓｕｌｉｎＩｓｏｐｈａｎｅａｎｄ３０％ＨｕｍａｎＩｎｓｕｌｉｎ），诺和灵５０Ｒ，诺和灵３０Ｒ，优泌林７０／３０，甘舒霖３０Ｒ。

【药代动力学】本品代谢具有双峰特征，一般注射后０．５ｈ起作用，最大作用时间出现在给药后２～８ｈ，作用持续２４ｈ。主要在肝、肾灭活，也可直接由肾胰岛素酶水解。

【作用与用途】为满足临床对餐后血糖良好控制及减少注射次数的需求，特制备了短效与中效预先混合的胰岛素制剂，分为不同比例，供临床选择：短效人胰岛素占３０％，中效人胰岛素占７０％的７０／３０，短效与中效胰岛素各占５０％的５０／５０制剂。临床用于：①１型糖尿病的常规治疗；②２型糖尿病口服抗糖尿病药物效果不佳或继发失效者，尤其适合不超重、血浆胰岛素水平不高者。

【用法与用量】选择７０／３０或５０／５０是根据患者早餐后及午餐后血糖水平来决定的。早餐前一次剂量皮下注射；根据患者晚餐后即次日凌晨血糖来决定晚餐前皮下注射剂量。一般平均为每日０．５～１．０ｕ／ｋｇ。

【不良反应】同低精蛋白锌胰岛素。

【制剂与规格】注射液：４００ｕ（１０ｍＬ）、３００ｕ

【注意事项】参见低精蛋白锌胰岛素。

【药物相互作用】参见普通人胰岛素。

二、口服降血糖药

目前在临床应用的口服降血糖药物有五大类：包括磺酰脲类、双胍类、α－葡萄糖苷酶抑制剂、噻唑烷二酮类、苯甲酸衍生物类。以往将治疗糖尿病的口服药物称为口服降血糖药，近年来由于对这些药物的深入研究，认为用“抗糖尿病药”更为确切。因为这些药物中有降血糖药和抗高血糖药之分，前者如磺酰脲类药物可以使血糖降至正常范围以下，而抗高血糖药物如双胍类、α－葡萄糖苷酶抑制剂等仅仅只是降低异常升高的血糖，单独应用一般不能使正常血糖下降。

（一）磺酰脲类

磺酰脲类降糖药物作用机制：磺酰脲类降糖药物分子中都含有磺酰脲核，可被一些化学替代物修饰，产生一系列作用相似但强度各不相同的制剂。磺酰脲类降糖药物与胰岛Ｂ细胞膜的药物受体结合，抑制了细胞膜上ＡＴＰ酶敏感的钾通道，Ｂ细胞内Ｋ＋浓度升高，细胞膜去极化，开放了细胞膜上的电位依赖的Ｃａ２＋通道，细胞外的Ｃａ２＋顺利进入Ｂ细胞，细胞内Ｃａ２＋增加，促进胰岛素分泌。此外，尚有胰腺外作用，即增强受体对胰岛素的敏感性，使胰岛素能更好地发挥作用。

磺酰脲类降糖药物临床上主要用于治疗２型糖尿病和单用饮食不能控制而胰腺功能尚未完全丧失的轻、中度糖尿病。

甲苯磺丁脲Ｔｏｌｂｕｔａｍｉｄｅ

其他名称：甲糖宁，Ｄ－８６０。

【药代动力学】口服吸收快，ｔｍａｘ为２～３ｈ，蛋白结合率为９０％，主要在肝内氧化成羟基或羧基化合物，经尿迅速排出。约８％由胆汁排出。ｔ１／２为５ｈ，作用维持６～１２ｈ。

【作用与用途】本品为磺酰脲类降糖药，作用缓和，作用时间较短，不良反应较小。适用于单用饮食控制疗效不满意的轻、中度２型糖尿病，患者胰岛素Ｂ细胞有一定的分泌胰岛素功能，并且无严重的并发症。

【用法与用量】口服：成人每次０．５～１ｇ，３次／ｄ，饭前服。

【不良反应】

１．低血糖反应本品作用缓和，低血糖不常见。

２．胃肠道反应食欲不振、上腹部烧灼感、恶心、腹泻等。

３．变态反应偶见皮疹、发热等。

４．骨髓抑制偶见白细胞减少、血小板减少等。

【制剂与规格】片剂：０．５ｇ。

【注意事项】

１．糖尿病酮症酸中毒者、孕妇、肝肾功能不全者及对磺胺类过敏者禁用。

２．１型糖尿病患者忌用。

【药物相互作用】

１．糖皮质激素、噻嗪类利尿药、呋塞米、依他尼酸、雄性激素、烟酸、口服避孕药等与本品合用，可使本品降血糖作用减弱。

２．与氯霉素、磺胺药、水杨酸盐、保泰松等合用，能增强本品的降血糖作用。

３．本类药可增强乙醇的毒性，治疗期应戒酒。

氯磺丙脲Ｃｈｌｏｒｐｒｏｐａｍｉｄｅ

其他名称：特泌胰，Ｐ－６０７。

【药代动力学】口服从胃肠道吸收，ｔｍａｘ为２～４ｈ，蛋白结合率为８８％～９６％。除部分被肝代谢外，大部分以原形由肾脏缓慢排出。ｔ１／２为３３～３６ｈ，作用可维持２４～７２ｈ。

【作用与用途】本品为磺酰脲类降糖药，适用于轻、中度２型糖尿病，一般不作为首选。此外，本品还具有抗利尿作用，用于治疗尿崩症。

【用法与用量】口服：成人每日０．１～０．３ｇ，早餐时一次服。

【不良反应】同甲苯磺丁脲，低血糖作用强而持久，肝损害较常见。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ、０．２５ｇ。

【注意事项】

１．宜从小剂量开始，以防剂量过大引起持久性低血糖。

２．不宜用于糖尿病急、重症治疗。

３．肝肾功能不全者禁用。

【药物相互作用】与别嘌醇合用，可使本品的半衰期延长。余同甲苯磺丁脲。

格列本脲Ｇｌｉｂｅｎｃｌａｍｉｄｅ

其他名称：优降糖。

【药代动力学】口服吸收快，蛋白结合率很高，为９５％，ｔｍａｘ为２～６ｈ，作用维持１６～２４ｈ。在肝内代谢，由肝和肾排出约各５０％。

【作用与用途】本品为磺酰脲类降糖药，降糖作用强，为甲苯磺丁脲的２００～２５０倍，作用持久。适用于单用饮食控制疗效不满意、患者胰岛Ｂ细胞尚有一定的分泌胰岛素功能，并且无严重并发症的轻、中度２型糖尿病患者。

【用法与用量】口服：从小剂量开始服用，开始２次／ｄ，每次１．２５～２．５ｍｇ，餐前０．５ｈ服用。根据病情调整剂量，剂量范围为２．５～１５ｍｇ。

【不良反应】同甲苯磺丁脲，低血糖反应较常见，尤其是老年人要慎用。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ。

【注意事项】本品有持久降血糖作用，若发生低血糖症，应积极治疗，决不能因患者一时神志清醒而忽视继续治疗。

【药物相互作用】同甲苯磺丁脲。

格列齐特Ｇｌｉｃｌａｚｉｄｅ

其他名称：甲磺吡脲，达美康。

【药代动力学】口服吸收好，ｔｍａｘ为２～４ｈ，持续作用时间约为２４ｈ。ｔ１／２为１０～１２ｈ。主要经肾脏排泄，少量随粪排出。

【作用与用途】本品为第二代磺酰脲类降糖药，作用温和，降糖作用为甲苯磺丁脲的１５倍。此外还有胰腺外效应，减轻外周组织对胰岛素抵抗，降低血小板黏附及凝集，改善微循环，有助于防治糖尿病微血管病变。适用于２型糖尿病的治疗，尤其是合并微血管病变者。

【用法与用量】口服：成人每次８０～１２０ｍｇ，１～２次／ｄ，餐前服。

【不良反应】同甲苯磺丁脲。因本品作用缓和，很少引起低血糖反应。

【制剂与规格】片剂：８０ｍｇ。缓释片剂：３０ｍｇ。

【注意事项】同甲苯磺丁脲。本品作用时间较长，一般每日应用２次即可。

【药物相互作用】同甲苯磺丁脲。

格列波脲Ｇｌｉｂｏｒｎｕｒｉｄｅ

其他名称：克糖利，甲磺丙脲。

【药代动力学】口服后９８％迅速从胃肠道吸收，ｔｍａｘ为２～４ｈ，ｔ１／２为８～１２ｈ。主要在肝脏灭活，其代谢产物主要经尿排出，其余经胆汁于粪中排泄。

【作用与用途】本品为磺酰脲类降糖药，作用较温和，降糖作用为甲苯磺丁脲的４０倍，７０％经肾脏排泄。适用于２型糖尿病的治疗。

【用法与用量】口服：开始１２．５ｍｇ，１～２次／ｄ，如需要可增加至每日５０ｍｇ，最高量为每日７５ｍｇ。

【不良反应】同甲苯磺丁脲。

【制剂与规格】片剂：１２．５ｍｇ、２５ｍｇ。

【注意事项】同格列齐特。

【药物相互作用】同甲苯磺丁脲。

格列吡嗪Ｇｌｉｐｉｚｉｄｅ

其他名称：吡磺环己脲，瑞易宁，迪沙，美吡达。

【药代动力学】口服吸收迅速，ｔｍａｘ为１～２ｈ，持续作用时间１０ｈ。ｔ１／２为２～４ｈ，主要由肾排出，一日内可排泄药量的９７％，３ｄ内全部排出，无蓄积作用。

【作用与用途】本品为磺酰脲类降糖药，降糖作用较温和，为甲苯磺丁脲的１００倍。适用于轻、中度２型糖尿病的治疗。

【用法与用量】口服：成人每次２．５～５ｍｇ，２～３次／ｄ，以后视病情需要，最高可达每日３０ｍｇ。

【不良反应】同甲苯磺丁脲。因本品作用缓和，低血糖见于体弱者及老年患者。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ、５ｍｇ。缓释片剂：５ｍｇ。控释片剂：５ｍｇ。

【注意事项】同甲苯磺丁脲。控释片应整片吞服，不可嚼碎或掰开服用。

【药物相互作用】同甲苯磺丁脲。

格列喹酮Ｇｌｉｑｕｉｄｏｎｅ

其他名称：糖适平。

【药代动力学】口服后吸收完全，ｔｍａｘ为２～３ｈ，ｔ１／２为４ｈ左右。本品在肝脏中代谢，代谢产物９５％经胆道从粪便排泄，仅５％从肾脏排泄。

【作用与用途】本品为第二代磺酰脲类口服降糖药，作用同甲苯磺丁脲。适用于２型糖尿病，糖尿病伴轻、中度肾功能减退及其他磺酰脲类失效者。

【用法与用量】口服：成人每次１５～３０ｍｇ，２～３次／ｄ，餐前服，每日量不超过１２０ｍｇ。

【不良反应】同甲苯磺丁脲。

【制剂与规格】片剂：３０ｍｇ。

【注意事项】同甲苯磺丁脲。

【药物相互作用】同甲苯磺丁脲。

格列美脲Ｇｌｉｍｅｐｉｒｉｄｅ

其他名称：亚莫利，阿茉立，迪北。

【药代动力学】口服后９８％迅速从胃肠道吸收，ｔ１／２为９ｈ。主要在肝内灭活，其代谢产物主要经尿排出，其余经胆汁于粪中排出。

【作用与用途】本品为第三代磺酰脲类口服降糖药，作用强而持久，作用强度为甲苯磺丁脲的１８０倍，维持时间为２４ｈ，低血糖发生率低。适用于２型糖尿病治疗。

【用法与用量】口服：成人起始剂量为１～２ｍｇ，１次／ｄ，维持量为１～４ｍｇ。

【不良反应】同甲苯磺丁脲。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ。

【注意事项】同甲苯磺丁脲。因本品作用较强，轻症、老年患者要注意用药剂量及监测血糖，防止低血糖发生。

【药物相互作用】同甲苯磺丁脲。

（二）双胍类

双胍类是抗高血糖药物，其主要作用是在肝细胞膜Ｇ蛋白恢复胰岛素对腺苷酸环化酶活性的抑制作用，以减少肝糖原的异生及肝脏葡萄糖的输出，促进细胞葡萄糖的无氧酵解，增加肌肉等外周组织对葡萄糖的摄取和利用。还能减少肠道葡萄糖的吸收。临床常用的药物有二甲双胍和苯乙双胍。

二甲双胍Ｍｅｔｆｏｒｍｉｎ

其他名称：降糖片，格华止，君力达。

【药代动力学】口服吸收迅速，ｔｍａｘ为２～３ｈ，生物利用度为５０％～６０％。不与血浆蛋白结合，在人体不被代谢，大部分以原形经肾脏排出。血清半衰期分两相，ｔ１／２α约为３ｈ，ｔ１／２β为１２～１４ｈ，持续时间为８ｈ。

【作用与用途】本品属双胍类抗高血糖药物。适用于２型糖尿病，尤其是肥胖者。它既可降低空腹及餐后高血糖，又可降低三酰甘油，且不引起体重增加。可与其他口服抗糖尿病药物及胰岛素联合应用。

【用法与用量】口服：从小剂量开始服用，２～３次／ｄ，每次０．２５ｇ，饭后服。以后根据病情调整用量，剂量范围为０．５～１．５ｇ。

【不良反应】

１．常见的是胃肠道症状（厌食、恶心、呕吐、腹部不适、腹泻）。

２．偶有过敏反应、皮肤红斑、荨麻疹等。

３．因本品可促进无氧糖酵解产生乳酸，肝肾功能减退者可引起乳酸性酸中毒。

【制剂与规格】片剂：２５０ｍｇ、５００ｍｇ、８５０ｍｇ。

【注意事项】忌用于肝肾功能不全者、酗酒者、高龄者及酮症酸中毒者。

【药物相互作用】

１．与胰岛素合用可加强降血糖作用，应减少胰岛素剂量。

２．可加强抗凝药（如华法林等）的抗凝血作用，导致出血倾向。

３．如与含醇饮料同服可发生腹痛、酸血症及体温过低。

４．与磺酰脲类合用时，可引起低血糖。

５．西咪替丁可增加本品的生物利用度，减小肾脏清除率，故合用时应减少本品剂量。

苯乙双胍Ｐｈｅｎｆｏｒｍｉｎ

其他名称：降糖灵。

【药代动力学】口服易吸收，ｔｍａｘ为２～３ｈ，蛋白结合率为２０％，维持时间为４～６ｈ。主要在肝脏代谢，由肾排出，ｔ１／２为３～５ｈ。

【作用与用途】同二甲双胍。因此药不良反应较多，目前已少用。

【用法与用量】口服：２５ｍｇ／次，３次／ｄ。

【不良反应】同二甲双胍。因不良反应比二甲双胍大，特别是有引起乳酸性酸中毒的危险性，已逐步被不良反应较小的二甲双胍取代。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】同二甲双胍。肝肾功能不全者及乳酸性酸中毒者禁用。

【药物相互作用】同二甲双胍。

（三）α－葡萄糖苷酶抑制剂

α－葡萄糖苷酶抑制剂是第三类口服降糖药，目前临床上应用的有阿卡波糖（拜唐苹）和伏格列波糖（倍欣）。正常情况下食入的淀粉、多糖、双糖等糖类经过小肠时，在小肠刷状缘上皮细胞内糖苷酶的作用下被逐步分解为单糖———葡萄糖而吸收。阿卡波糖的结构类似糖类，其与葡萄糖苷酶的亲和力比蔗糖与该酶的亲和力大１０００倍，因此，进餐时同时服用该药后可以通过葡萄糖苷酶的竞争性抑制作用，使双糖向单糖的转化减少，从而延缓肠腔内糖类的吸收，以降低餐后血糖。

阿卡波糖Ａｃａｒｂｏｓｅ

其他名称：拜唐苹，卡博平。

【药代动力学】本品肠道吸收较少，主要在肠道内起作用，ｔ１／２为２．８ｈ，经肾脏排泄。

【作用与用途】本品属α－葡萄糖苷酶抑制剂。可用于２型糖尿病，尤其是餐后血糖升高者。对１型糖尿病，本品可配合胰岛素治疗，减少胰岛素用量和稳定血糖。

【用法与用量】口服：初始剂量为每次５０ｍｇ，３次／ｄ，进餐开始时咀嚼口服，２周后可增至每次１００ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】

１．可有胃肠道不良反应，如腹部不适、腹胀、排气等，腹泻较少见。

２．临床应用中曾发现可引起氨基转移酶升高，特别是用量超过３００ｍｇ的患者，停用后可恢复正常。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．严重胃肠功能紊乱、慢性腹泻、慢性胰腺炎及烟酒过度嗜好者和孕妇及哺乳期妇女忌用。

２．严重肝肾功能损害者禁用。

３．因缺乏安全性依据，１８岁以下的患者不宜服用。

４．单独应用阿卡波糖无低血糖危险，如出现低血糖症状时不应给予蔗糖，而应给予葡萄糖进行适当处理。

【药物相互作用】抗酸药、考来烯胺、肠吸附剂及含消化酶的药物可减低本品的作用，应避免同时服用。

伏格列波糖Ｖｏｇｌｉｂｏｓｅ

其他名称：倍欣。

【药代动力学】本品在胃肠道不吸收或仅有微量吸收，在组织中主要分布于肠黏膜和肾脏。在体内很少代谢，主要以原形存在于血浆中。据研究资料报道，健康成年男子，每次０．２ｍｇ，３次／ｄ，连续服用７ｄ，血浆及尿中没有检测出伏格列波糖。

【作用与用途】同阿卡波糖。

【用法与用量】口服：成人每次０．２ｍｇ，３次／ｄ，进餐开始时咀嚼口服。疗效不明显时，可将一次量增至０．３ｍｇ。

【不良反应】同阿卡波糖。

【制剂与规格】片剂：０．２ｍｇ。

【注意事项】同阿卡波糖。

【药物相互作用】同阿卡波糖。

（四）胰岛素增敏剂（噻唑烷二酮）

噻唑烷二酮是新一类糖尿病治疗药。通过作用于过氧化物酶增殖激活受体γ（ＰＰＡＲγ）调整很多胰岛素反应性基因的转录，增强胰岛素在细胞内的敏感性，并抑制肝脏内糖异生，使循环中的血糖和胰岛素水平降低。因此类药物的降糖作用是通过增强胰岛素的敏感性而实现的，故胰岛素缺乏时单用不能降血糖。目前临床应用的噻唑烷二酮类有罗格列酮和吡格列酮。

罗格列酮Ｒｏｓｉｇｌｉｔａｚｏｎｅ

其他名称：文迪雅，太罗，宜力喜。

【药代动力学】经口服吸收，生物利用度为９９％，ｔｍａｘ为１ｈ，ｔ１／２为３～４ｈ。经肝脏代谢，２３％经粪便排泄，６３％从肾脏排泄。

【作用与用途】本品属噻唑烷二酮类口服降糖药。在饮食控制和运动疗法基础上加服本品或用于２型糖尿病单一抗糖尿病药血糖控制不佳者。本品可与双胍类或磺酰脲类药物联合应用。

【用法与用量】口服：本品的起始剂量为每日４ｍｇ，１次／ｄ或分两次服用，经１２周的治疗后，若空腹血糖控制不理想，可加量至每日８ｍｇ。

【不良反应】少数患者服用本品后可出现轻度或中度的贫血和水肿。本品与二甲双胍合用贫血的发生率为７．１％，明显高于单用本品或与磺酰脲类合用者。如患者有活动性肝脏疾患的临床表现或血清氨基转移酶升高（ＡＬＴ＞正常上限２．５倍），则不应服用本品。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ、４ｍｇ。

【注意事项】

１．鉴于罗格列酮仅在胰岛素存在条件下才可发挥作用，故本品不宜用于１型糖尿病或糖尿病酮症酸中毒患者。

２．本品与胰岛素或其他口服降糖药合用时，患者有发生低血糖的危险，必要时可减少合用药物的剂量。

３．本品可使伴有胰岛素抵抗的绝经前和无排卵型妇女恢复排卵，随着胰岛素敏感性的改善，女性患者如不注意避孕，则有妊娠的可能。

４．本品禁用于已知对本品过敏者、儿童、孕妇及哺乳期妇女。

５．在２型糖尿病的对比试验中，ＡＬＴ水平升高的发生率大于正常３倍。

６．该药与胰岛素合用可增加水肿发生率，增加血容量，心功能较差的患者禁用。

【药物相互作用】该药主要由ＣＹＰ２Ｃ８代谢，而ＣＹＰ２Ｃ９仅仅是一条次要途径。目前尚未发现具有临床意义的药物相互作用。

吡格列酮Ｐｉｏｇｌｉｔａｚｏｎｅ

其他名称：卡司平，艾汀，瑞彤。

【药代动力学】空腹口服后３０ｍｉｎ可在血清中测到吡格列酮，２ｈ血药浓度达峰值。若服药同时进食则ｔｍａｘ推迟到３～４ｈ。ｔ１／２为３～７ｈ。大部分药物以原形或代谢产物排泄入胆汁，从粪便清除。

【作用与用途】同罗格列酮。

【用法与用量】口服：初始剂量为１５ｍｇ或３０ｍｇ，１次／ｄ。可加量至每日４５ｍｇ，如患者对单药治疗反应不佳，应考虑联合用药。

【不良反应】同罗格列酮。

【制剂与规格】片剂：１５ｍｇ。

【注意事项】同罗格列酮。

【药物相互作用】

１．与口服避孕药合用时，可降低避孕药的疗效。

２．与降糖药或胰岛素合用时，可增强其降糖作用。

３．与酮康唑、伊曲康唑合用时，可抑制吡格列酮的代谢。

（五）非磺酰脲类促胰岛素分泌剂

非磺酰脲类促胰岛素分泌剂为苯甲酸衍生物，其促进Ｂ细胞分泌胰岛素的作用机制基本上同磺酰脲类，促使ＡＴＰ敏感的钾离子通道关闭，细胞内钾增高，细胞膜去极化，钙通道开启，细胞外钙离子进入血浆，刺激胰岛素分泌。它并不直接刺激Ｂ细胞的胞吐作用，因此，不加速Ｂ细胞衰竭。目前临床应用的有瑞格列奈和那格列奈。

瑞格列奈Ｒｅｐａｇｌｉｎｉｄｅ

其他名称：诺和龙，孚来迪。

【药代动力学】口服后被快速吸收和代谢，ｔｍａｘ和ｔ１／２大约为１ｈ。通过肝脏ＣＹＰ３Ａ４同工酶系代谢为非活性产物，９２％的代谢产物经胆汁排泄进入粪便，８％的代谢产物经肾排泄，服药５ｈ后基本全部清除。

【作用与用途】本品是一种新的口服抗糖尿病药物，是苯甲酸的衍生物，在化学结构上及在Ｂ细胞受体位点上均与传统磺酰脲类药物有较大的不同。其降糖机制主要是通过关闭ＡＴＰ酶敏感的Ｋ＋通道，开启了细胞膜上的电压依赖的Ｃａ２＋通道，细胞外的Ｃａ２＋顺利进入Ｂ细胞，细胞内的Ｃａ２＋增加而刺激胰腺Ｂ细胞释放胰岛素，快速起效，快速代谢，９２％经粪便排泄，在每次主餐前即刻服用，可模拟生理性胰岛素分泌特点，达到降血糖作用，故有“餐时血糖调节剂”之称。临床适用于２型糖尿病的治疗。

【用法与用量】口服：常用剂量为每次０．５～１ｍｇ，３次／ｄ，通常在餐前１５ｍｉｎ内服用。每日最大剂量为１２～１６ｍｇ。

【不良反应】可有低血糖反应，胃肠道反应，如腹痛、腹泻、恶心、呕吐和便秘，偶见氨基转移酶升高，可发生皮肤过敏反应，如瘙痒、荨麻疹等。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ（白色）、１ｍｇ（黄色）、２ｍｇ（红色）。

【注意事项】

１．与二甲双胍合用会增加发生低血糖反应的危险性。

２．对本品过敏者、１型糖尿病患者、酮症酸中毒者、孕妇或哺乳期妇女、１２岁以下儿童禁用。禁与ＣＹＰ３Ａ４抑制剂或诱导剂合并治疗。

【药物相互作用】

１．ＣＹＰ３Ａ４抑制剂，如酮康唑、红霉素等可升高此药血浆浓度；ＣＹＰ诱导剂，如利福平、苯妥英钠可降低此药血浆浓度。

２．与二甲双胍合用，对控制血糖有协同作用。

那格列奈Ｎａｔｅｇｌｉｎｉｄｅ

其他名称：唐力，唐瑞。

【药代动力学】口服后吸收迅速，ｔｍａｘ为１ｈ，在小肠８９％～１００％被吸收。ｔ１／２为１．５ｈ，主要通过混合功能氧化酶系代谢。大部分（８３％）经尿排泄，１０％经粪便排泄。

【作用与用途】本品是继瑞格列奈后的第２个新型非磺酰脲类口服降糖药，本品为Ｄ－苯丙氨酸的衍生物，作用及用途参见瑞格列奈。

【用法与用量】口服：通常成人每次６０～１２０ｍｇ，３次／ｄ，餐前１５ｍｉｎ内服用，根据病情需要可逐渐增加剂量至每次１６０ｍｇ。

【不良反应】参见瑞格列奈。

【制剂与规格】片剂：６０ｍｇ、１２０ｍｇ。

【注意事项】参见瑞格列奈。

【药物相互作用】

１．本品降血糖作用可被某些药物所加强，包括非甾体抗炎药、水杨酸盐、单胺氧化酶抑制药和非选择性β受体阻断药；其作用亦可被某些药物所削弱，包括噻嗪类、可的松、甲状腺激素类药物和类交感神经药。

２．与ＣＹＰ２Ｃ９抑制剂联合用药时，药物作用时间延长，低血糖的危险不能排除。

第二节 抗痛风药

痛风是由体内嘌呤代谢紊乱所引起的一种疾病。急性痛风时常使用秋水仙碱和非甾体类抗炎药物，必要时可口服或注射皮质类固醇。慢性痛风时除使用非类固醇抗炎药物外，常合并使用降尿酸药物，包括促进尿酸排泄和抑制尿酸产生的药物。另外，必要时可合并使用药物使尿液碱化，以防止尿酸结晶体沉积于肾脏内。

别嘌醇Ａｌｌｏｐｕｒｉｎｏｌ

其他名称：别嘌呤醇，维洛林。

【药代动力学】口服后在胃肠道吸收完全，２～４ｈ血药浓度达峰值，在肝脏内代谢为有活性的氧嘌呤醇，ｔ１／２为１４～２８ｈ，原形药与氧嘌呤醇均由肾脏排出。

【作用与用途】本品可使尿酸生成减少，并防止尿酸形成结晶沉积在关节及其他组织内，阻断痛风的发展，缓解痛风的症状。临床用于慢性痛风病，尤其适用于痛风性肾病。

【用法与用量】口服：成人每次５０ｍｇ，２～３次／ｄ，剂量渐增，最大剂量每日６００ｍｇ。待血尿酸降至正常后，改用维持量，每次１００～２００ｍｇ，２～３次／ｄ。

【不良反应】恶心、腹痛、腹泻、皮疹、发热、剥脱性皮炎、肝和骨髓损伤等。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．本品对急性痛风无效，并有可能加重或延长痛风的急性发作，故控制急性发作应与小量秋水仙碱或其他抗炎药合用。

２．服药期间应大量饮水和加服碳酸氢钠，以促进尿酸的排泄。

３．孕妇、哺乳期妇女慎用，肾功能不全时应减少剂量。

【药物相互作用】

１．噻嗪类利尿药能提高尿酸的血浆浓度，对抗别嘌醇的抗痛风效果。

２．别嘌醇可与磺酰脲类药物竞争肾小管分泌系统，合用增强氯磺丙脲等的作用，并延长其半衰期。

３．与维生素Ｃ、氯化钙、磷酸钾合用可增加肾脏中黄嘌呤结晶的形成。

丙磺舒Ｐｒｏｂｅｎｅｃｉｄ

其他名称：羧苯磺胺。

【药代动力学】口服吸收完全，ｔｍａｘ为２～４ｈ，半衰期与剂量相关。蛋白结合率为６５％～９０％，主要与血浆清蛋白结合。在肝脏代谢，主要以葡萄糖醛酸结合形式经肾排出。

【作用与用途】抑制肾小管对尿酸的再吸收，促进尿酸的排泄，降低血尿酸水平，减少尿酸在关节或肾的沉积，亦能促进已形成的尿酸盐溶解。适用于慢性痛风。

【用法与用量】口服：开始第１周每次０．２５ｇ，２次／ｄ，以后每次０．５ｇ，２次／ｄ。

【不良反应】不良反应轻且少见。少数患者可有头痛、眩晕、恶心、呕吐、便秘、腹泻、腹部不适、皮疹、药物热、变态反应、溶血性贫血等。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｍｇ。

【注意事项】

１．肾功能不全及对磺胺过敏者忌用。

２．服药期间应大量饮水和加服碳酸氢钠，以促进尿酸排出，防止肾结石形成。

３．不能用于急性痛风，因本品能延长急性痛风的发作过程。

【药物相互作用】

１．乙醇、氯噻酮、依他尼酸、呋塞米、吡嗪酰胺及噻嗪类利尿药等可增加血清尿酸浓度。

２．与阿司匹林和其他水杨酸盐同用时，后者的血药浓度增高，毒性因而加大。

３．与各类青霉素、头孢菌素同用时，后者的血液浓度增高，并维持较长时间，毒性因而加大。

４．与口服降糖药同用时，后者的效应增强。

苯溴马隆Ｂｅｎｚｂｒｏｍａｒｏｎｅ

其他名称：痛风利仙，苯溴香豆素，立加利仙。

【药代动力学】口服吸收迅速，蛋白结合率低，仅１０％～２０％，ｔｍａｘ为０．５～２ｈ。在肝内代谢，主要经肠道排泄，小部分经肾排泄。

【作用与用途】同丙磺舒。适用于高尿酸血症和慢性痛风患者。

【用法与用量】口服：每日５０～１００ｍｇ，餐后顿服，剂量渐增，连用３～６个月。

【不良反应】同丙磺舒。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．忌用于孕妇和肾功能不全者。

２．初服时可与秋水仙碱或其他抗炎药合用。

３．用药期间应大量饮水并服用碳酸氢钠以碱化尿液，尤其对伴有尿酸结石者。

【药物相互作用】

１．与碳酸氢钠（每日３ｇ）合用保持尿液偏碱性，以利于尿酸结晶溶解。

２．与阿司匹林或其他水杨酸制剂、吡嗪酰胺同服可减弱本品作用。

磺吡酮Ｓｕｌｆｉｎｐｙｒａｚｏｎｅ

其他名称：硫氧唑酮，苯磺唑酮。

【药代动力学】口服吸收迅速且完全，ｔｍａｘ为１ｈ，大部分与血浆蛋白结合，ｔ１／２为３～５ｈ，服药后１４ｈ药物已从血浆中消失，但抗血小板聚集作用可持续１８ｈ之久，说明其代谢产物比磺吡酮本身具有更强的抗血小板聚集活力。２５％～５０％以原形从尿中排泄。

【作用与用途】作用机制同丙磺舒，但作用时间较长，主要用于慢性痛风和高尿酸血症。此外还有抑制血小板聚集，增加血小板存活时间作用。

【用法与用量】口服：剂量从每次５０ｍｇ，２次／ｄ开始，逐渐增至每次１００ｍｇ，３～４次／ｄ。最大有效量为８００ｍｇ／ｄ。

【不良反应】可有恶心、呕吐、腹痛、皮疹、变态反应、血便、咽痛、软弱等。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．忌用于血液病、溃疡病、肾结石、肾功能不全者。

２．应大量饮水并使尿液碱化。

３．忌酒，避免与水杨酸合用。

４．用药期间应监测血常规、血液尿酸水平、肝肾功能等。

【药物相互作用】

１．阿司匹林等可抑制尿酸排泄，故合用可降低磺吡酮的排尿酸作用。

２．两药合用抗血小板聚集作用可增强。

３．噻嗪类利尿药能提高尿酸的血浆浓度，因而对抗磺吡酮的抗痛风效果。

４．与糖皮质激素合用使磺吡酮的作用增强。

秋水仙碱Ｃｏｌｃｈｉｃｉｎｅ

其他名称：秋水仙素。

【药代动力学】本品口服易吸收，ｔｍａｘ为０．５～２ｈ，ｔ１／２为３５～９０ｍｉｎ，血浆蛋白结合率为１０％～３４％。在肝内代谢，从胆汁和肾脏排出，停药后药物排泄可持续１０ｄ。

【作用与用途】本品能减轻沉积在关节组织内的尿酸盐结晶所致的炎症反应，迅速缓解急性发作的疼痛。用于治疗和预防痛风发作。

【用法与用量】口服：痛风发作时，首剂服０．５ｍｇ，以后每２ｈ口服１ｍｇ，直至症状缓解或出现腹泻等胃肠道不良反应，当用至最大剂量（３～４ｍｇ／ｄ）而病情无改善时停用。预防痛风发作可给予维持量０．５ｍｇ，１～２次／ｄ。

【不良反应】秋水仙碱的不良反应较大，包括骨髓抑制、肝细胞损害、恶心、呕吐、脱发、精神抑郁、多发性神经炎等。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ、１ｍｇ。

【注意事项】年老体弱者，心、肝、肾功能损害者，胃肠道疾病者慎用。孕妇禁用。

【药物相互作用】

１．与镇静催眠药、镇痛药、麻醉药合用可增强后者的作用。

２．与抗高血压药合用可降低抗高血压的降压疗效。

３．氢氯噻嗪等噻嗪类利尿药能提高血尿酸浓度，与秋水仙碱同时应用可影响秋水仙碱的抗痛风疗效。

第三节 肥胖症用药

防治肥胖应从幼年开始。治疗上强调以行为、饮食治疗为主的综合治疗，长期坚持，不应该依赖药物。长期（２年以上）使用减肥药治疗肥胖症的安全性和有效性尚未确立。

奥利司他Ｏｒｌｉｓｔａｔ

【作用与用途】本品为局部作用的胃肠脂肪酶抑制剂，可减少食物脂肪的吸收和利用，从而使体重减轻。其作用机制在于它在消化道中可与胃及胰的脂肪酶的丝氨酸残基结合，使脂肪酶失活，而不能将食物中的脂肪分解为游离脂肪酸，因而脂肪不能被吸收、利用。在常用剂量下，脂肪的吸收可被抑制３０％。口服后很少吸收，在胃肠道可被代谢失活。

【用法与用量】口服：一般情况下可一次口服１２０ｍｇ，３次／ｄ，于餐中或餐后１ｈ服用。服药２周后体重可开始下降。可连续服用６～１２个月。如剂量增大至４００ｍｇ／ｄ以上时，其作用不再增强。

【不良反应】

１．多见胃肠道不良反应，如大便次数增多、软便、稀便、脂肪便、腹痛、恶心、呕吐及油性呃逆。

２．较少见的有上呼吸道和下呼吸道感染、头痛、疲劳、焦虑、泌尿系统感染、月经失调等。

３．偶有过敏反应，如皮肤瘙痒、皮疹、荨麻疹、血管神经性水肿。

４．本品可引起脂溶性维生素的血浆浓度下降，尤其是维生素Ｅ，宜适当补充维生素。

【注意事项】

１．２型糖尿病肥胖患者用本品治疗后体重减轻，常伴有血糖控制改善，需要调整降血糖药的用量，以免发生低血糖。

２．有明显胃肠道疾病者慎用。

３．维生素缺乏症患者慎用。

４．孕妇、哺乳期妇女、１６岁以下儿童及青少年用药的安全性和有效性尚不清楚，最好不要使用。

５．慢性吸收不良综合征患者及胆汁淤积症患者禁用。

【药物相互作用】

１．脂溶性维生素（如维生素Ｄ、维生素Ｅ）和β胡萝卜素与本品同时服用时吸收会减少，因此，补充复合维生素片时应错后２ｈ或睡前服。

２．本品与环孢素同时服用，可造成环孢素的血浆浓度降低，需要加强血药浓度检测，调整剂量。

（张崇祥）


第十一章 调节水、电解质、酸碱平衡及扩充血容量药物

第一节 调节水、电解质及酸碱平衡药物

水、电解质和酸碱平衡是人体细胞进行正常代谢所必需的条件，也是维持人体生命和各脏器生理功能所必要的条件。但当疾病发展到一定阶段，水、电解质和酸碱平衡紊乱成为威胁生命的主要因素，则必须及早发现和纠正以挽救患者的生命。

氯化钠ＳｏｄｉｕｍＣｈｌｏｒｉｄｅ

【药代动力学】在胃肠道内，Ｎａ＋通过肠黏膜细胞的主动转运，几乎全部被吸收，主要经肾排泄，仅少部分由汗中排出（大量出汗时例外）。正常成人每日需要从饮食中摄取氯化钠１０～１５ｇ。

【作用与用途】正常人体内总钠量平均为１５０ｇ，大部分（４４％）以氯化钠形式存在于细胞外液，小部分（约９％）存在于细胞内。机体内恒定的渗透压为维持生命所必需，细胞外液中钠离子占阳离子含量的９０％。故钠是保持细胞外液渗透压和容量的重要成分。此外，钠还以碳酸氢钠形式构成缓冲系统，对调节体液的酸碱平衡具有重要作用。本品用于补充体液，适用于等渗性及低渗性脱水患者。用于烧伤、休克、肾上腺皮质功能不全的低钠综合征及低氯性碱中毒等。可用于洗涤眼、鼻及伤口，还可用作高温作业者的饮料。本品常用于溶解或稀释注射药物。

【用法与用量】静脉滴注：成人用量视病情而定，一般每次５００～１０００ｍＬ，小儿根据病情掌握用量。

【不良反应】一般无不良反应，钠过多可引起血压升高、头痛、头昏、心率加速、胸闷、气急，导致或加重水肿。

【制剂与规格】①０．９％氯化钠注射液（生理盐水）：２ｍＬ、５ｍＬ、１００ｍＬ、５００ｍＬ。②浓氯化钠注射液：为含１０％氯化钠的灭菌水溶液，１０ｍＬ。临用前稀释。③复方氯化钠注射液（林格液）：每１００ｍＬ中含氯化钠０．８５ｇ、氯化钾０．０３ｇ、氯化钙０．０３３ｇ，比生理盐水成分完全，可代替生理盐水用。④葡萄糖氯化钠注射液：２５０ｍＬ、５００ｍＬ、１０００ｍＬ，含葡萄糖５％、氯化钠０．９％。

【注意事项】

１．心功能不全、脑及肾疾病、低蛋白血症者慎用，肺水肿患者禁用。

２．过量输入可致组织水肿。

３．有酸血症倾向的患者慎用。

４．如发生输液反应，应及时检查及对症处理。

【药物相互作用】２０％甘露醇溶液或更高浓度的甘露醇遇氯化钠可能会产生沉淀。

氯化钾ＰｏｔａｓｓｉｕｍＣｈｌｏｒｉｄｅ

【药代动力学】口服钾盐吸收快，在０．５ｈ内可被吸收９０％左右。一般仅１０％由粪便排出，经肾排出者占８５％。

【作用与用途】正常人体内总钾量平均为１２０ｇ，仅约２％存在于细胞外液，其余几乎集中在细胞内。钾为细胞内主要阳离子，是维持细胞内渗透压和酸碱平衡的重要成分。钾还参与糖、蛋白质及能量代谢，对神经冲动的传导及心肌的兴奋性都有重要影响。临床用于各种原因引起的低钾血症，也用于洋地黄中毒引起的阵发性心动过速或频发性室性期前收缩。

【用法与用量】

１．口服每次１～２ｇ，３次／ｄ。

２．静脉滴注每次用１０％注射液１０ｍＬ，加入５％～１０％葡萄糖注射液５００ｍＬ稀释或根据病情酌定用量。

【不良反应】

１．口服氯化钾有刺激性，可引起上腹部不适，甚至胃肠道溃疡，在空腹服药或药物过浓时易发生。

２．氯化钾应用过量或注射过快，可出现高钾血症。

【制剂与规格】注射液：１０ｍＬ（１０％）。片剂：０．２５ｇ、０．５ｇ。

【注意事项】

１．静脉滴注速度应缓慢，过量可抑制心肌，并出现疲乏、肌张力减退、反射消失、周围循环衰竭、心律失常等高血钾症状。

２．肾功能障碍者尿少时慎用，无尿时禁用。

３．口服可引起恶心、呕吐、腹泻、肠绞痛等，可将氯化钾稀释于饮料中，饭后服用，以减少刺激性。

【药物相互作用】

１．应用保钾利尿药如螺内酯、氨苯蝶啶等或使用含钾药物如大剂量青霉素钾时，同时给予本品，要注意可能发生高钾血症。

２．静脉滴注葡萄糖胰岛素注射液或碳酸氢钠注射液可使血清钾降低。

３．长期应用轻泻药可使钾自肠道丧失增多，从而削弱补充钾盐的效果。

氯化钙ＣａｌｃｉｕｍＣｈｌｏｒｉｄｅ

【药代动力学】口服吸收缓慢，吸收随年龄增加而减少，妊娠和哺乳期钙吸收增加。钙可分泌入汗液、胆汁、唾液、乳汁、尿、粪等。钙的血浆蛋白结合率约４５％。钙主要自粪便排出（约８０％），部分（约２０％）自尿液排出。

【作用与用途】有降低毛细血管通透性、减少渗出、抗炎抗过敏作用。此外高浓度钙有拮抗镁离子的作用。当血钙过低时可引起神经肌肉兴奋性增高，出现手足搐搦及肠绞痛、输尿管绞痛等。临床用于治疗低血钙引起的手足搐搦等症，还用于荨麻疹、血管神经性水肿等过敏性疾病，缓解高血钾、高血镁及铅中毒引起的绞痛。

【用法与用量】

１．口服每次０．５～１ｇ，３次／ｄ。

２．静脉注射每次０．５～１ｇ，以２５％～５０％葡萄糖注射液１０～２０ｍＬ稀释后缓慢注射，每分钟不超过２ｍＬ。

【不良反应】

１．口服氯化钙对胃肠道有一定刺激性。

２．静脉注射可有全身发热，皮肤红、热，注射部位痛疼。

【制剂与规格】注射液：１０ｍＬ（１０％）、２０ｍＬ（５％）。

【注意事项】

１．静脉注射时应缓慢，以免血钙过高引起心律失常，甚至心搏骤停。

２．本品静脉注射时漏至血管外可引起剧痛或组织坏死。

３．应用洋地黄期间或停用洋地黄７ｄ以内禁用本品。

【药物相互作用】

１．与噻嗪类利尿药合用易发生高钙血症。

２．与含钾药物合用时，应注意心律失常。

３．与钙通道阻断药合用时，血钙可明显升高至正常以上，而盐酸维拉帕米等的作用则降低。

４．与雌激素同用，可增加钙的吸收。

葡萄糖酸钙ＣａｌｃｉｕｍＧｌｕｃｏｎａｔｅ

【药代动力学】参见氯化钙。

【作用与用途】与氯化钙相似，因含钙量较氯化钙低，对局部组织刺激性较小。用于治疗低钙血症及过敏性疾病。

【用法与用量】

１．口服成人每次１～２ｇ，３次／ｄ。

２．静脉注射成人每次１～２ｇ，儿童每次０．５～１ｇ，静脉注射时以５％～１０％葡萄糖注射液２０ｍＬ稀释后缓慢注入，每分钟不超过２ｍＬ。

【不良反应】本品除对胃肠道无刺激性外，其余同氯化钙。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ、０．

５ｇ。注射液：１０ｍＬ（１０％）。

【注意事项】参见氯化钙。

【药物相互作用】参见氯化钙。

乳酸钙ＣａｌｃｉｕｍＬａｃｔａｔｅ

【药代动力学】参见氯化钙。

【作用与用途】作用与氯化钙相似，也能提高血钙浓度，因其水溶性小，仅供口服。用于防治钙缺乏症，如手足搐搦症、骨发育不全、佝偻病、结核，以及孕妇和哺乳期妇女的钙盐补充。

【用法与用量】口服：每次１～４ｇ，分２～３次服用；小儿每日０．３～０．６ｇ，分２～３次服用。宜同时服用维生素Ｄ，以增强钙吸收。

【不良反应】参见氯化钙。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ、０．５ｇ。

【注意事项】参见氯化钙。

【药物相互作用】参见氯化钙。

碳酸氢钠ＳｏｄｉｕｍＢｉｃａｒｂｏｎａｔｅ

其他名称：小苏打，重碳酸钠，重曹。

【药代动力学】口服易经肠道吸收。如机体呈酸中毒时，碳酸氢根离子与氢离子结合成碳酸，再分解成水和二氧化碳，后者经肺随呼气排出。如酸碱平衡正常，则本品以原形自尿排出。

【作用与用途】本品具弱碱性，口服后能迅速中和胃中过剩的胃酸减轻疼痛。吸收后（或静脉给予）能直接增加机体的碱贮备，使体内氢离子降低而纠正酸中毒。本品由尿中排出能碱化尿液，使有机酸自肾小管的重吸收减少，加速其排出。临床多用于防治代谢性酸中毒、碱化尿液等，也可作为抗酸药治疗胃溃疡（常与其他药物组成复方使用）。

【用法与用量】

１．口服每次０．５～２ｇ，３次／ｄ，饭前服用；小儿每次０．１～１ｇ，３次／ｄ。

２．静脉滴注用量依酸中毒的程度而定，可按下列公式计算：５％碳酸氢钠（ｍＬ）＝（正常二氧化碳结合力－测得患者二氧化碳结合力）×０．５×体重（ｋｇ）。本品常稀释成１．４％等渗溶液静脉滴注，通常先给一半量，而后酌情调整补充。严重酸中毒时可不加稀释，每次１００～２００ｍＬ。２４ｈ内５％碳酸氢钠溶液输入不宜超过７５０ｍＬ。

【不良反应】

１．碳酸氢钠呈弱碱性，对局部组织有刺激性，注射时勿漏出血管。

２．本品可加剧水钠潴留，对充血性心力衰竭、肾衰竭、钠潴留和其他水肿患者慎用。

３．给药过快或过量，由于迅速的碱化作用，对低血钙患者可能产生手足搐搦，而对缺钾患者则可能产生低钾血症的症状。

【制剂与规格】片剂：０．３ｇ、０．５ｇ。注射液：１０ｍＬ（２％）、２０ｍＬ（５％）、２５０ｍＬ（５％）。

【注意事项】

１．本品与胃酸作用可产生大量的二氧化碳，增加胃内压力，故溃疡患者有穿孔可能者慎用。

２．短期内输入过多的钠盐可致组织水肿。

３．本品不宜与胃蛋白酶合剂、维生素Ｃ等酸性药物合用，以免降低各自疗效。

４．不宜与间羟胺、庆大霉素、四环素、肾上腺素、多巴酚丁胺、苯妥英钠、钙盐等同瓶滴注，以免产生沉淀或分解反应。

【药物相互作用】

１．忌与铁剂和四环素同时服用。

２．不宜与维生素Ｃ、间羟胺、庆大霉素等合用。

３．与碱式碳酸铋或碱式硝酸铋呈碱性配伍禁忌。

乳酸钠ＳｏｄｉｕｍＬａｃｔａｔｅ

【药代动力学】口服后很快被吸收，在有氧情况下经肝脏氧化、代谢转化成碳酸根离子，纠正血中过高的酸度。

【作用与用途】为弱碱性溶液，可用于纠正代谢性酸血症，因作用不及碳酸氢钠迅速，现已少用。

【用法与用量】静脉滴注：一般应将１１．２％溶液用５％葡萄糖注射液稀释为１．８７％方可使用。用量依测得二氧化碳结合力而定。可按１１．２％溶液０．３ｍＬ／ｋｇ可提高二氧化碳结合力０．４５ｍｍｏｌ／Ｌ计算补给。

【不良反应】

１．可伴有心率加速、胸闷、气急等肺水肿和心力衰竭表现，心功能不全者慎用。

２．可使血压升高，故高血压患者慎用。

３．一般情况下，不宜用生理盐水或其他含氯化钠的注射液稀释本品，以免增加水钠潴留。

【制剂与规格】注射液：２．２４ｇ（２０ｍＬ）、５．６ｇ（５０ｍＬ）。

【注意事项】

１．肝病、休克、缺氧、心功能不全者不宜使用。

２．过量使用本品可致代谢性碱中毒。

【药物相互作用】

１．乳酸钠与新生霉素钠、盐酸四环素、磺胺嘧啶钠呈配伍禁忌。

２．双胍类尤其是苯乙双胍可阻碍肝脏对乳酸的利用，易引起乳酸性酸中毒。

第二节 葡萄糖及其他

葡萄糖Ｇｌｕｃｏｓｅ

其他名称：右旋糖（Ｄｅｘｔｒｏｓｅ）。

【药代动力学】口服吸收迅速，进入人体后被组织利用，也可转化成糖原或脂肪贮存。正常人体利用葡萄糖的能力为每分钟６ｍｇ。

【作用与用途】本品是机体所需能量的主要来源，在体内被氧化成二氧化碳和水并同时供给热量，或以糖原形式贮存。高渗液有渗透性利尿作用，可促进组织脱水。临床用于供给热量，做静脉营养治疗时常输入不同浓度的高渗葡萄糖溶液。本品可促进肝脏解毒，高渗液作为脱水剂用于脑水肿、肺水肿和降低颅内压。本品可治疗低血糖症或缓解胰岛素过量，与胰岛素合用治疗高钾血症。５％～１０％溶液可溶解或稀释其他药物供静脉注射或静脉滴注应用。

【用法与用量】

１．静脉滴注５％或１０％葡萄糖注射液用量视病情而定，一般每次５００～１０００ｍＬ。治疗高血钾时，１０％的葡萄糖注射液５００ｍＬ，每２～４ｇ葡萄糖加１ｕ胰岛素，混匀后静脉滴注。

２．静脉注射用２５％或５０％注射液，每次４０～１００ｍＬ。

【制剂与规格】注射液：２０ｍＬ（５０％）、２０ｍＬ（２５％）、５００ｍＬ（１０％）、５００ｍＬ（５％）。

【不良反应】有心功能不全者输葡萄糖注射液时可出现心悸、心律失常、气急等。给药时应控制滴注速度，以免加重心脏负担。

【注意事项】

１．高渗葡萄糖溶液若漏出血管外对局部组织有刺激作用。

２．心肾功能不全者应慎用，滴速宜慢。

３．葡萄糖易发霉变质，使用前须仔细检查。

４．冬季在注射前须将溶液加热至与体温相等的温度，再缓慢注入静脉，以免引起痉挛。

５．红细胞在葡萄糖氯化钠注射液中易发生凝集、破裂，输血用具准备宜用生理盐水或５％葡萄糖等渗液。

【药物相互作用】新生霉素与葡萄糖注射液呈配伍禁忌；葡萄糖注射液可使丝裂霉素的效力降低。

果糖Ｆｒｕｃｔｏｓｅ

其他名称：韦贝仙。

【药代动力学】口服和静脉滴注的果糖主要在肝脏、小肠壁、肾脏和脂肪组织通过胰岛素非依赖途径代谢，比葡萄糖更快速地转化为糖原。ｔ１／２平均为１８．４ｍｉｎ，２ｈ左右完全从血清中清除。

【作用与用途】本品为葡萄糖的异构体，具有左旋性。其药理作用与葡萄糖基本相同。和葡萄糖不同的是果糖磷酸化和代谢成糖原不需要胰岛素参与。具有直接供给热能、补充体液及营养全身的功效，但本品转化为肝糖原等方面比葡萄糖快，因此比葡萄糖溶液更易吸收、利用。对糖尿病和肝病患者供给能量、补充体液似比葡萄糖更适宜。此外，能加速乙醇代谢，用于急性酒精中毒的辅助治疗。

【用法与用量】本品用于静脉注射或静脉滴注，用量视病情而定。常用量为每次５００～１０００ｍＬ。

【不良反应】

１．滴速过快［≥１ｇ／（ｋｇ·ｈ）］可引起乳酸性酸中毒、高尿酸血症及脂代谢异常。

２．偶有上腹部不适或痉挛性疼痛。

３．偶有发热、荨麻疹。

【制剂与规格】注射液：１２．５ｇ（２５０ｍＬ）、２５ｇ（２５０ｍＬ）、５０ｇ（５００ｍＬ）。

【注意事项】

１．肾功能不全者、有酸中毒倾向者、高尿酸血症及痛风患者慎用。

２．本品过量使用可引起严重的酸中毒，故不推荐肠外营养中替代葡萄糖。

３．注射速度宜缓慢，以不超过０．５ｇ／（ｋｇ·ｈ）为宜。

【药物相互作用】本品不宜与下列药物配伍：氨基己酸、氨苄西林、呋塞米、硫酸肼屈嗪、硫喷妥、华法林等。

第三节 血浆及血浆代用品

血浆及血浆代用品主要用于大量失血、失血浆及大面积烧伤等所致的血容量降低、休克等应急情况，用以扩充血容量、改善微循环。

右旋糖酐Ｄｅｘｔｒａｎ

【作用与用途】本品为高分子葡萄糖聚合物，根据其分子量不同，有中分子右旋糖酐、低分子右旋糖酐和小分子右旋糖酐。中分子右旋糖酐能提高血浆胶体渗透压，吸收血管外的水分而使血容量增加，维持血压；由于血液稀释，红细胞计数和血细胞比容下降，有利于改善微循环。临床用于防治低血容量性休克，如大出血、大面积烧伤、手术中休克。本品还可预防术后血栓形成和血栓性静脉炎。低分子右旋糖酐扩容作用不如中分子右旋糖酐，但能降低血黏度，使已聚集的红细胞和血小板解聚，改善微循环，减少微血栓形成，易从肾小球滤过而不重吸收，产生渗透性利尿作用。临床用于低血容量性休克及中毒性休克、血栓性疾病、心肌梗死、脑血栓、血栓闭塞性脉管炎、弥散性血管内凝血。小分子右旋糖酐改善微循环，防止弥散性血管内凝血作用和利尿作用优于低分子右旋糖酐，适用于各种血栓性疾病。

【用法与用量】静脉滴注：中分子右旋糖酐每次５００ｍＬ，一般不超过１５００ｍＬ；首次用药滴速应缓慢，严密观察１０～１５ｍｉｎ，确认无变态反应后，滴速可加快至２０～３０ｍＬ／ｍｉｎ。低分子和小分子右旋糖酐每次５００ｍＬ，或根据病情适当增减滴速为５～１５ｍＬ／ｍｉｎ，血压上升后滴速应适当减慢。

【制剂与规格】注射液：５００ｍＬ（６％）、５００ｍＬ（１０％）。

【不良反应】

１．少数患者用药后可出现皮肤瘙痒、荨麻疹、红色丘疹等皮肤过敏反应，也有引起哮喘发作，极少发生过敏性休克。

２．偶见发热反应。一类为热原性反应，多在用药１～２次时发生，可见寒战、高热；另一类在多次用药或长期用药停药后，出现周期性高热或持续性低热，少数尚可见淋巴结肿大、关节痛。

３．用量过大可致出血，如鼻出血、牙龈出血、皮肤黏膜出血、创面渗血、血尿、经血增多等。

【注意事项】

１．大剂量使用可引起凝血障碍，可致出血。因此，每次用量不宜超过１５００ｍＬ。

２．本品能吸附于红细胞表面，与红细胞形成假凝集，干扰血型鉴定。

３．肝肾功能不全者慎用，出血性疾病、失代偿性心脏病患者禁用。

【药物相互作用】

１．与双嘧达莫和维生素Ｂ１２混合可发生变化。

２．与卡那霉素、庆大霉素和巴龙霉素合用时增加其肾毒性。

冻干健康人血浆ＤｒｉｅｄＨｕｍａｎＰｌａｓｍａ

【作用与用途】可增加血容量、血浆蛋白和维持血浆胶体渗透压。用于失血性休克、严重烧伤及低蛋白血症。对任何血型患者均可用，不需检查血型，可代替输全血，且较方便。

【用法与用量】静脉滴注：每次２００ｍＬ，剂量随病情需要而定。

【制剂与规格】冻干制剂：每瓶相当于血浆２００ｍＬ。

【注意事项】

１．用后有发热、发冷、荨麻疹等反应。

２．溶解后仅需轻轻振摇，不可剧烈振荡，如有明显混浊及不溶时不宜使用。

３．溶解后的血浆应在３ｈ内输完，剩余部分不宜再用。

羟乙基淀粉ＨｙｄｒｏｘｙｅｔｈｙｌＳｔａｒｃｈ

其他名称：淀粉代血浆，７０６代血浆。

【作用与用途】能提高血浆渗透压，迅速扩充血容量，使血压回升，并能稀释血液，改善微循环，使肾血流量和尿量增多。用途同低分子右旋糖酐，但大量滴注本品后，对肝肾功能无损害，对凝血功能亦无影响，是目前较为安全的有效血容量扩充剂。

【用法与用量】静脉滴注：用量视病情而定，一般为每次５００～１０００ｍＬ。

【不良反应】不良反应较少见，偶有过敏反应。

【制剂与规格】注射液：５００ｍＬ（６％）。

【注意事项】剩余溶液不宜再用（因有空气进入）。

人血白蛋白ＨｕｍａｎＡｌｂｕｍｉｎ

【作用与用途】可提高血浆渗透压，增加血容量，补充白蛋白。用于治疗低蛋白血症、创伤性休克、严重烧伤、脑水肿、肝硬化腹水等。

【用法与用量】静脉滴注：用量依病情而定，可直接静脉滴注，或以５％葡萄糖注射液稀释为５％白蛋白溶液静脉滴注。

【制剂与规格】注射液：２０ｍＬ（１０％）、２０ｍＬ（１５％）、２０ｍＬ（２５％）、５０ｍＬ（２５％）。

【注意事项】

１．出现荨麻疹、寒战、发热时应立即停止使用。

２．本品如出现混浊，不宜再用。

（张崇祥）


第十二章 维生素及营养类药物

维生素是机体维持正常代谢和功能所必需的一类低分子化合物。它是人体六大营养要素（糖、脂肪、蛋白质、盐、维生素和水）之一。人体每日对维生素的需要量甚微，但缺乏时可引起代谢障碍，影响正常生理功能，甚至发生维生素缺乏症。维生素可分为脂溶性及水溶性两大类。临床上主要用于维生素缺乏症及补充特殊需要，也可作为某些疾病的辅助用药。

第一节 水溶性维生素

维生素Ｂ１ＶｉｔａｍｉｎＢ１

其他名称：硫胺素。

【药代动力学】口服后经胃肠道吸收后分布于各组织，ｔ１／２为０．３５ｈ。在肝内代谢，经肾排泄。正常人每日吸收维生素Ｂ１５～１５ｍｇ。

【作用与用途】维生素Ｂ１为体内黄素酶类辅基的组成部分，当缺乏时会影响机体的生物氧化，使代谢发生障碍。主要用于防治脚气病，也可用作心肌炎、多发性神经炎、周围神经炎、中枢神经系统损伤、全身感染、营养不良、消化不良等疾病的辅助治疗。

【用法与用量】

１．口服儿童每次５～１０ｍｇ，３次／ｄ；成人每次１０～２０ｍｇ，３次／ｄ。

２．肌内或皮下注射儿童每日１０～２０ｍｇ，１次／ｄ；成人每日５０～１００ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】本品毒性极低，偶有头晕、眼花、恶心等，但有注射引起休克者。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。注射液：５０ｍｇ（１ｍＬ）、１００ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】本品不可静脉注射，通常以口服为宜。

【药物相互作用】与碱性药物同服，如苯巴比妥钠、枸橼酸钠能引起变质失效。

呋喃硫胺Ｆｕｒｓｕｌｔｉａｍｉｎｅ

其他名称：ＴＴＦＤ。

【作用与用途】本品是目前维生素Ｂ１新衍生物中疗效好、毒性较低的一种长效化合物。血中浓度增加快，维持时间长，对组织亲和力强，特别对神经系统疾病疗效显著。主要用于神经痛、神经炎、小儿麻痹后遗症、药物引起的头昏和链霉素引起的听觉障碍。

【用法与用量】

１．口服每次２５～５０ｍｇ，３次／ｄ。

２．肌内注射每日２０～４０ｍｇ。

【不良反应】

１．个别人用后有头昏、乏力、恶心，停药即可消失。

２．注射部位偶有硬结，热敷可消失。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。注射液：２０ｍｇ（２ｍＬ）。

维生素Ｂ２ＶｉｔａｍｉｎＢ２

其他名称：核黄素。

【作用与用途】维生素Ｂ２为体内黄素酶类辅酶基的组成部分，黄酶在生物氧化还原中发挥递氢作用。维生素Ｂ２缺乏时，影响机体的生物氧化，使代谢发生障碍，导致多种疾病。维生素Ｂ２也是儿童生长发育的必需物质。孕妇缺乏时，可导致胎儿发育受阻。主要用于维生素Ｂ２缺乏引致的角膜炎、结膜炎、口角炎、舌炎、阴囊炎、脂溢性皮炎等。

【用法与用量】

１．口服成人每次５～１０ｍｇ，３次／ｄ；小儿每次２．５～５ｍｇ，３次／ｄ。

２．肌内或皮下注射成人每次５～１０ｍｇ，１次／ｄ；小儿每次２．５～５ｍｇ，１次／ｄ。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。注射液：５ｍｇ（１ｍＬ）、１０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．空腹服用本品吸收反不如进食时服用，故宜在进食时或饭后服用。

２．本品遇光易破坏，应保存于有色瓶中。

３．服后尿呈黄绿色。

维生素Ｂ４ＶｉｔａｍｉｎＢ４

其他名称：磷酸氨基嘌呤。

【作用与用途】维生素Ｂ４系辅酶与核酸的组成成分，在体内参与ＲＮＡ和ＤＮＡ的合成，当白细胞缺乏时它能促进白细胞增生。一般用药２～４周白细胞数即可增加。临床用于防治各种原因引起的白细胞减少。

【用法与用量】

１．口服每次１０～２０ｍｇ，３次／ｄ。

２．肌内注射每日２０～６０ｍｇ。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２５ｍｇ。注射液：２０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．注射时需溶于２ｍＬ磷酸氢二钠缓冲液中，缓慢注射，不能与其他药物混合注射，也不可单独使用。

２．由于此药是核酸前体，故与抗肿瘤化疗药和放疗并用时，应注意是否有促进肿瘤发展的可能。

维生素Ｂ６ＶｉｔａｍｉｎＢ６

其他名称：吡哆辛，吡哆醇。

【药代动力学】口服后经空肠吸收，ｔ１／２长达１５～２０ｄ，在肝内代谢，经肾排泄。

【作用与用途】在体内与ＡＴＰ酶作用生成具有生理活性的磷酸吡哆醛和磷酸吡哆胺，作为辅酶对蛋白质、糖类、脂类的各种代谢功能起作用。色氨酸转化为烟酸亦需维生素Ｂ６参与。对维持细胞免疫功能，调节大脑兴奋性亦有重要作用。本品用于治疗长期服用异烟肼引起的中枢兴奋和周围神经炎，减轻放疗、抗癌药、妊娠及其他原因引起的恶心、呕吐。本品参与脂肪代谢，能降低血中胆固醇，用于防治动脉粥样硬化。本品能刺激白细胞生长，用于白细胞减少症。能影响组织内γ－氨基丁酸和５－ＨＴ的合成，用于治疗婴儿惊厥。局部涂擦用于痤疮、酒渣鼻、斑秃、皮脂溢出等。

【用法与用量】

１．口服每次１０～２０ｍｇ，３次／ｄ。小儿预防量，每次１～２ｍｇ，３次／ｄ；治疗量每次５～１０ｍｇ，３次／ｄ。

２．肌内、皮下或静脉注射每次５０～１００ｍｇ，１次／ｄ；小儿每次５～１０ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】

１．罕见过敏反应。

２．偶有静脉注射致过敏性休克并导致严重心律失常的报道。

３．大剂量应用可见丙氨酸氨基转移酶升高。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。注射液：２５ｍｇ（１ｍＬ）、５０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．孕妇大量服用本品有致畸作用，也可使新生儿产生维生素Ｂ６依赖综合征。

２．国外已陆续报道了大剂量口服或注射维生素Ｂ６后，产生严重感觉性周围神经功能障碍的病例。

【药物相互作用】

１．与维生素Ｂ１２合用可促进其吸收。

２．与呋喃妥因合用，可改善胃肠道不良反应。

３．与左旋多巴合用可降低左旋多巴的疗效。

４．与异烟肼合用当维生素Ｂ６的剂量超过７ｍｇ／ｋｇ时，可减弱异烟肼的抗结核作用。

维生素ＣＶｉｔａｍｉｎＣ

其他名称：维生素丙，丙种维生素，抗坏血酸。

【药代动力学】人体不能合成维生素Ｃ，机体代谢所需量必须由食物摄入或另外补充。经口服后主要在空肠吸收。少数储藏于血浆和细胞，以腺体组织内的浓度为最高。本品由肝内代谢，极少数以原形物或代谢物经肾排泄；当血浆浓度＞１４μｇ／ｍＬ，尿内排出量增多。本品可分泌入乳汁。ｔ１／２为１２．８～２９．５ｄ。

【作用与用途】本品具有氧化还原作用，参与体内许多氧化还原反应，能促进胶原蛋白和组织间质的合成；减少毛细血管通透性，加速血液凝固（缺乏时可引起维生素Ｃ缺乏病）；能促进铁在胃肠道吸收；促进红细胞生成；能增强机体对感染的抵抗力和解毒能力，并有抗组胺作用。临床主要用于防治维生素Ｃ缺乏病，亦可用于治疗急性中毒、各种贫血、过敏性疾病、克山病、心源性休克、急慢性肝炎、急慢性感染、创伤愈合不良等。

【用法与用量】

１．口服成人每次５０～１００ｍｇ，３次／ｄ。

２．静脉注射或静脉滴注成人每次２５０～５００ｍｇ，１次／ｄ；小儿每次５０～３００ｍｇ，１次／ｄ，必要时可酌增剂量。静脉滴注时以５％～１０％葡萄糖注射液稀释。

【不良反应】

１．过量服用本品（每日１０００～２０００ｍｇ）可致恶心、呕吐、腹泻，治疗时尿液呈酸性，有使草酸盐或尿酸盐形成结石的可能。

２．大量静脉注射可致血栓形成，每日用量超过５ｇ时可致溶血甚至致命。

３．婴儿肌内注射可致注射部位疼痛或坏死。

４．大量长期用药，突然停药，有可能出现维生素Ｃ缺乏病症状，故宜逐渐减少剂量，直至停药。

５．本品可通过胎盘，孕妇每日大剂量摄入本品可对胎儿有害。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ、１００ｍｇ。注射液：０．１ｇ（２ｍＬ）、０．２５ｇ（２ｍＬ）、０．５ｇ（５ｍＬ）、２．

５ｇ（２０ｍＬ）。

【注意事项】维生素Ｃ遇空气或加热都易变质，在碱性溶液中易于氧化失效，氧化剂、光、热、维生素Ｂ２及微量的铜、铁等能加速其失效。制剂色泽变黄后不可应用。

【药物相互作用】

１．不宜与碱性药物（如氨茶碱、碳酸氢钠、谷氨酸钠等）、维生素Ｂ２、铜、铁离子（微量）的溶液配伍，以免影响疗效。

２．与维生素Ｋ３配伍，因后者有氧化性，可产生氧化还原反应，使两者疗效减弱或消失。

３．可破坏食物中维生素Ｂ１２，与食物中的铜、锌离子络合，阻碍其吸收，从而可能产生维生素Ｂ１２或铜、锌缺乏症状。

烟酰胺Ｎｉｃｏｔｉｎａｍｉｄｅ

【药代动力学】胃肠道易吸收，肌内注射吸收更快，吸收后分布到全身组织，ｔ１／２约为４５ｍｉｎ。经肝脏代谢，治疗量仅少量以原形经尿排出，用药超过需要时排泄增多。

【作用与用途】本品是辅酶Ⅰ及辅酶Ⅱ的组成部分，是许多脱氢酶的辅酶。参与糖和脂肪的代谢，促进生物氧化还原过程，促进组织新陈代谢。此外还有提高窦房结功能、改善房室传导阻滞及抗快速型心律失常的作用。临床用于防治糙皮病、口炎及舌炎、心动过缓（窦性心动过缓、病窦综合征）及传导阻滞。

【用法与用量】

１．口服成人每次５０～２００ｍｇ，３次／ｄ。

２．静脉滴注成人每次５０～１００ｍｇ，加入５％葡萄糖注射液中静脉滴注，１次／ｄ。

【不良反应】

１．个别病例可引起头晕、恶心、上腹部不适、食欲不振等，可自行消失。

２．妊娠初期过量服用有致畸的可能。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。注射液：５０ｍｇ（１ｍＬ）、１００ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】肌内注射可引起剧痛，故不宜肌内注射。妊娠初期过量服用有致畸的可能。

【药物相互作用】异烟肼与烟酰胺两者有拮抗作用，长期服用异烟肼时应适当补充烟酰胺。

叶酸ＦｏｌｉｃＡｃｉｄ

其他名称：维生素Ｍ，维生素Ｂｃ。

【药代动力学】口服后主要在近端空肠吸收，数分钟后可出现于血液中，ｔｍａｘ为１ｈ，贫血患者吸收速度较正常人快。体内叶酸９０％自尿和粪中排出，大部分保持原形。由胆汁排至肠道中的叶酸可被再吸收，形成肠肝循环。

【作用与用途】本品是由蝶啶、对氨基苯甲酸和谷氨酸组成的一种Ｂ族维生素。参与核苷酸和氨基酸的合成，并与维生素Ｂ１２共同促进红细胞的生长和成熟。用于治疗各种巨幼细胞贫血及脂肪泻等，尤其适用于妊娠期及婴儿巨幼细胞贫血。用于恶性贫血时需与维生素Ｂ１２或肝制剂合用。

【用法与用量】

１．口服每次５～１０ｍｇ，３次／ｄ；小儿每次５ｍｇ，３次／ｄ。

２．肌内注射每次１５～３０ｍｇ。

【不良反应】

１．肾功能正常者，本品很少发生中毒反应，偶见过敏反应。

２．有些患者长期服用叶酸后可出现厌食、恶心、腹胀等胃肠道症状。

３．大量服用叶酸时，可引起黄色尿。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。注射液：１５ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．不可静脉给药。

２．恶性贫血患者口服无效。

【药物相互作用】

１．与维生素Ｃ同服，可抑制叶酸在胃肠中的吸收。

２．胰酶可能会干扰叶酸盐的吸收，服用胰酶的患者需补充叶酸盐。

３．与水杨酸偶氮磺胺嘧啶合用，会减少叶酸盐的吸收。

４．与苯妥英钠、苯巴比妥、扑米酮同用，可降低这些药物的抗癫痫作用。

维生素Ｂ１２ＶｉｔａｍｉｎＢ１２

其他名称：氰钴胺。

【药代动力学】肌内注射后迅速吸收，ｔｍａｘ为１ｈ，平均血药浓度为３８０μｇ／ｍＬ。血液中的维生素Ｂ１２以甲钴胺为主要存在形式，转变为脱氧腺苷钴胺后，被转运到肝脏和其他组织中贮存和利用。主要经肾脏排泄。

【作用与用途】本品为细胞合成核苷酸的重要辅酶，在体内参与核酸的合成及蛋白质和脂肪的代谢，参与中枢及周围神经髓鞘脂类的合成并维持有鞘神经纤维的功能完整；还能增加四氢叶酸在体内的利用，促进蛋氨酸的合成，参与体内三羧酸循环。临床用于维生素Ｂ１２缺乏所致的恶性贫血，亦用于治疗坐骨神经痛、三叉神经痛、视神经炎及视神经萎缩。大剂量可作为氰化物的解毒剂，使氰化物转变成氰钴胺。

【用法与用量】肌内注射：每次２５～１００μｇ，１次／ｄ，或隔日一次，每次２０～２００μｇ。

【不良反应】

１．偶见过敏反应，甚至过敏性休克。

２．可引起低血钾及高尿酸血症。

【制剂与规格】注射液：１００μｇ（１ｍＬ）、２５０μｇ（１ｍＬ）、５００μｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．可促进恶性肿瘤生长，故恶性肿瘤患者禁用。

２．本品可使血尿酸增高，痛风患者慎用。

３．心脏病患者注射维生素Ｂ１２有可能增加血容量，导致肺水肿或充血性心力衰竭。

４．本品不可静脉注射。

【药物相互作用】

１．与叶酸有协同作用，可同时用于巨幼细胞贫血的治疗。

２．避免与氯霉素合用，否则可抵消维生素Ｂ１２具有的造血作用。

３．氨基糖苷类抗生素，对氨水杨酸类，抗惊厥药如苯巴比妥、苯妥英钠、扑米酮或秋水仙碱等，可减少维生素Ｂ１２从肠道吸收。

多维素片

其他名称：施尔康（Ｔｈｅｒａｇｒａｎ－Ｍ）。

【作用与用途】含多种维生素（维生素Ａ、维生素Ｄ、维生素Ｅ、维生素Ｃ、Ｂ族维生素）及微量元素（铁、铜、镁、锌、锰）。这些均是维持人体正常代谢的基本物质。用于防治因微量元素和维生素缺乏引起的各种疾病，亦可增强老年人的体质，消除疲劳等。

【用法与用量】口服：１２岁以上者每日１粒（片）。每粒（片）含维生素Ａ１万ｕ、维生素Ｄ４００ｕ、维生素Ｅ１５ｕ、维生素Ｃ２００ｍｇ、维生素Ｂ１０．３ｍｇ、维生素Ｂ２１０ｍｇ、烟酰胺１００ｍｇ、维生素Ｂ６４１ｍｇ、维．生素Ｂ１２５μｇ、泛酸１８．４ｍｇ、碘１５０μｇ、铁１２ｍｇ、镁６５ｍｇ、铜２ｍｇ、锌１．５ｍｇ、锰１ｍｇ。

【制剂与规格】片剂或胶囊。

【注意事项】本品应饭中或饭后服用。

第二节 脂溶性维生素

维生素ＡＶｉｔａｍｉｎＡ

其他名称：甲种维生素，维生素甲，视黄醇。

【药代动力学】口服易吸收，水溶制剂较脂溶制剂更易吸收，吸收部位主要在十二指肠、空肠。吸收后贮存于肝脏中，几乎全部在体内代谢分解，并由尿和粪便排出，少量由乳汁排出。

【作用与用途】参与许多氧化还原反应，为生长发育所必需，能维持上皮组织如皮肤、角膜及多种黏膜的正常功能，参与视紫红质的合成，增强视网膜的感光性能，参与间质组织黏多糖的合成等。主要用于维生素Ａ缺乏引起的皮肤干燥、眼干燥症、角膜软化症、夜盲症等。局部用于烫伤、冻伤、溃疡等可加速创伤愈合。本品还用于补充需要，如孕妇、哺乳期妇女、婴儿、佝偻病患儿等。

【用法与用量】口服：①严重维生素Ａ缺乏症，成人每日１０万ｕ，３ｄ后改为每日５万ｕ，给药２周，然后每日１万～２万ｕ，再用药２个月。吸收功能障碍或口服困难者可采用肌内注射，成人每日５万～１０万ｕ，３ｄ后改为每日５万ｕ，给药２周；１～８岁儿童，每日０．５万～１．５万ｕ，给药１０ｄ；婴儿，每日０．５万～１万ｕ，给药１０ｄ。②轻度维生素Ａ缺乏症，每日１万～２．５万ｕ，分２～３次服用。③补充需要，成人每日５０００ｕ，哺乳期妇女每日５０００ｕ，儿童每日２０００～３０００ｕ，婴儿每日６００～１５００ｕ。

【不良反应】

１．一般无毒性，长期大量使用可引起食欲不振、感觉过敏、皮肤发痒、毛发脱落、眼球突出、骨质增生、四肢疼痛、颅内压增高（头痛、呕吐、前囟隆起）等，停药１～２周后症状可消失。

２．成人１次量超过１００万ｕ，小儿１次量超过３０万ｕ，即可致急性中毒。不论成人或小儿，如连续每日服１０万ｕ超过６个月，可致慢性中毒。

３．现已证实孕妇过量服用维生素Ａ可致胎儿畸形。

【制剂与规格】胶丸剂：每丸含维生素Ａ５０００ｕ、２．５万ｕ。维生素ＡＤ胶丸：每丸含维生素Ａ３０００ｕ，维生素Ｄ３００ｕ。维生素ＡＤ滴剂：每克含维生素Ａ５０００ｕ，维生素Ｄ５００ｕ。维生素ＡＤ注射液：每支０．５ｍＬ，含维生素Ａ２．５万ｕ，维生素Ｄ２５００ｕ；每支１ｍＬ，含维生素Ａ５万ｕ，维生素Ｄ５０００ｕ。

【注意事项】

１．长期应用大剂量可引起维生素Ａ过多症，甚至发生急性或慢性中毒。

２．孕妇的维生素Ａ用量每日不超过５０００ｕ。

３．慢性肾衰竭时慎用。

【药物相互作用】

１．与口服避孕药同服时，血清维生素Ａ浓度可显著增高，但无症状。

２．与维生素Ｅ合用时，可促进维生素Ａ吸收，增加贮存量，但大剂量服用维生素Ｅ可耗尽维生素Ａ在体内的贮存。

维生素ＤＶｉｔａｍｉｎＤ

【药代动力学】维生素Ｄ由小肠吸收，维生素Ｄ３比维生素Ｄ２吸收更迅速、安全。维生素Ｄ的代谢、活化首先通过肝脏，其次为肾脏。半衰期为１９～４８ｈ，在脂肪组织中可长期贮存。疗效可持续１０～１４ｄ，重复用药有蓄积作用。

【作用与用途】维生素Ｄ在肝脏内经２５－羟化酶的作用生成２５－羟基维生素Ｄ，又在肾脏中经１α羟化酶的作用生成１，２５－二羟基维生素Ｄ，参与钙、磷代谢的调节。临床用于防治佝偻病、骨软化症、骨质疏松、低血钙及手足搐搦症，也用于甲状旁腺功能减退症和老年性骨折的辅助治疗。

【用法与用量】

１．口服成人一日２５００～５０００ｕ；小儿预防量每日４００～８００ｕ，治疗量每日５００～２万ｕ。

２．肌内注射维生素Ｄ３，小儿每次３０万～６０万ｕ，必要时２～４周可重复；维生素Ｄ２，小儿每次４０万ｕ，隔日注射１次，连用２次为１个疗程。

３．肌内或皮下注射维丁胶性钙注射液成人每次１～５ｍＬ，每日或隔日１次；小儿每次１ｍＬ，每日或隔日１次。

【不良反应】维生素Ｄ具有蓄积性，引起中毒的剂量个体间差异甚大。长期大量使用（成人每日大于５万ｕ，小儿大于２万ｕ），连续数周或数月可发生中毒。维生素Ｄ引起的高钙血症、高磷血症使血液呈高张状态而出现一系列临床改变，如心动过速、血压增高、食欲不振、呕吐及便秘、多尿及蛋白尿，甚至肾功能不全及软组织钙化等。

【制剂与规格】维生素Ｄ２胶丸：１万ｕ。维生素Ｄ２注射液：４０万ｕ；维生素Ｄ３注射液：３０万ｕ。维丁胶性钙注射液：每支１ｍＬ或１０ｍＬ，每毫升含维生素Ｄ２５万ｕ、胶性钙０．５ｍｇ。

【注意事项】

１．肾功能不全者慎用。

２．用于婴儿手足搐搦症前，应先补充钙剂。

３．久置空气中遇光或热后即被破坏。

【药物相互作用】

１．含镁的抗酸药与维生素Ｄ合用，特别在慢性肾衰竭患者，可引起高镁血症。

２．与噻嗪类利尿药同时使用可致高钙血症。

３．大量的含磷药与维生素Ｄ同用，可诱发高磷血症。

４．降钙素与维生素Ｄ同用可抵消前者的疗效。

骨化三醇Ｃａｌｃｉｔｒｉｏｌ

其他名称：１，２５－二羟胆钙化醇，１，２５－二羟胆骨化醇，罗盖全。

【药代动力学】口服后由小肠迅速吸收，不需代谢活化，部分由肾脏降解。ｔｍａｘ为２～４ｈ，ｔ１／２为３～６ｈ。

【作用与用途】本品为维生素Ｄ３经肝脏和肾脏羟化酶代谢为抗佝偻病活性最强的１，２５－二羟代谢物。能促进肠道钙的吸收；能刺激原有的破骨细胞活性或加速形成新的破骨细胞，从而促使骨的吸收，使血中钙、磷转移入血循环；促进肾脏近曲小管对钙和磷的吸收，使血钙、血磷浓度提高。临床用于甲状旁腺功能减退症及慢性肾衰竭合并肾性骨营养不良症、抗维生素Ｄ佝偻病等。

【用法与用量】口服：剂量应根据患者的血钙浓度来决定。一般用量，开始每日０．２５μｇ，如２～４周生化指标及病情无明显改变，则一日剂量可达到０．５μｇ，每周应测定两次血钙浓度，随时调整剂量。大多数血液透析患者一日０．５～１μｇ。

【不良反应】用药过量可引起高钙血症，与过量给予维生素Ｄ３出现的不良反应类似。

【制剂与规格】胶囊剂：０．２５μｇ、０．５μｇ。片剂：０．２５μｇ。

【注意事项】用药过程中应测定血钙、血磷浓度，与高血钙相关的疾病忌用。

【药物相互作用】

１．不能与维生素Ｄ类同时应用。

２．同时服用巴比妥类或苯妥英钠可加速本品代谢。

阿法骨化醇Ａｌｆａｃａｌｃｉｄｏｌ

其他名称：活性维生素Ｄ３，阿法Ｄ３，阿法迪三。

【药代动力学】口服后迅速被胃肠道吸收进入血液，经肝脏微粒体２５－羟基化酶作用，在２５位上羟化后生成具有生物活性的１α，２５－（ＯＨ）２Ｄ３。健康人口服本品４μｇ，８～２４ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为２～

４ｄ，最后经肾脏代谢随尿排出。

【作用与用途】本品是骨化三醇类似物，在肝脏羟化即成具有活性的１α，２５（ＯＨ）２Ｄ３。调节钙、磷代谢。用于治疗骨质疏松症及慢性－肾功能不全引起的维生素Ｄ异常所伴随的各种症状，甲状旁腺功能低下及抗维生素Ｄ佝偻病患者。

【用法与用量】口服：用于治疗慢性肾功能不全、骨质疏松，成人１次／ｄ；用于甲状旁腺功能减退症及维生素Ｄ代谢异一次０．５～１μｇ，常，一般成人一次１～４μｇ，１次／ｄ。

【不良反应】少数出现胃肠道反应、肝功能异常、精神和神经系统症状。

【制剂与规格】胶囊剂：０．２５μｇ、０．５μｇ、１μｇ。

【注意事项】

１．治疗期间应定期测血钙，按血钙浓度调整剂量，如出现高血钙应停药。

２．高磷酸盐血症者应用氢氧化铝凝胶以降低血磷值。

【药物相互作用】勿与含镁药物合用。

维生素ＥＶｉｔａｍｉｎＥ

其他名称：生育酚。

【药代动力学】口服后２０％～８０％经肠道在胆盐及食物脂肪的共同存在下吸收，通过膜蛋白转运，与血中β－脂蛋白结合，分布于全身组织，脂肪组织中贮存较多。在肝内代谢，经胆汁和肾排泄。

【作用与用途】本品具有强大的抗氧化作用，可降低不饱和脂肪酸、维生素Ｃ等的氧化，减少过氧化脂质的生成，保护细胞膜不受氧化破坏，延缓衰老过程；大剂量可增强毛细血管的抵抗力，能改善脂代谢，防止胆固醇沉积；能促进精子的生成和活力，增强卵巢功能，使卵泡增加，黄体细胞增大，并增强孕酮的作用。临床用于早产儿溶血性贫血、进行性肌营养不良症、习惯性流产和先兆流产、不育症等，还可用于冠心病、高脂血症等的防治，也用于延缓衰老及渗出性或炎症性皮肤病。

【用法与用量】

１．口服每次１０～１００ｍｇ，３次／ｄ。

２．肌内注射每次５～１０ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】

１．大剂量服用可引起恶心、呕吐、胃肠功能紊乱、唇炎、口角炎、眩晕、视力模糊、性腺功能紊乱、低血糖等症，一般停药后上述症状可逐渐消失。

２．长时间服用大剂量（每日２００～６００ｍｇ），可引起血栓性静脉炎、肺栓塞、下肢水肿、血清胆固醇值升高等，并可能使免疫功能下降。长期服用一日量最好不超过２００ｍｇ。

【制剂与规格】胶丸剂：５ｍｇ、１０ｍｇ、５０ｍｇ、１００ｍｇ。注射液：５ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】不能静脉注射。

【药物相互作用】

１．大量氢氧化铝可使小肠上段的胆酸沉淀，降低脂溶性维生素Ｅ的吸收。

２．大剂量维生素Ｅ对维生素Ａ有拮抗作用，应注意维生素Ａ的补充。

３．缺铁性贫血补血时机体对维生素Ｅ的需要量增加。

第三节 营养药物

临床上对危重患者给予营养支持是非常重要的措施。营养支持不仅供给氮（蛋白质和氨基酸）、供给能量（糖和脂肪），且对液体、电解质和维生素等也应满足需要。营养支持的途径有经胃肠和胃肠外两种。消化功能正常者主要用口服；昏迷或其他不能进食患者，可采用管饲或胃肠外营养支持。

１１氨基酸注射液－８３３１１ＡｍｉｎｏＡｃｉｄＩｎｊｅｃｔｉｏｎ－８３３

【作用与用途】本品含８种必需氨基酸和３种非必需氨基酸，按人体生理氨基酸需要量和一定比例配制，为静脉营养补液，可供机体有效利用。参与体内蛋白质合成，增强机体抵抗力，促进伤口愈合。用于各种疾病引起的蛋白质缺乏症、急性低蛋白血症、慢性疾病及恢复期患者的营养补给。

【用法与用量】静脉滴注：每日２５０～１０００ｍＬ，缓慢滴注，滴速为２．５～３．５ｍＬ／ｍｉｎ。

【不良反应】注射速度过快可引起恶心、呕吐、心悸、胸闷和头痛等。

【制剂与规格】注射液：２５０ｍＬ（８．３３％）、５００ｍＬ（８．３３％）。

【注意事项】

１．滴速过快可引起恶心、呕吐、心悸、胸闷、头痛等。酸中毒、充血性心力衰竭者慎用。

２．无尿者、肝性脑病者及氨基酸代谢障碍者禁用。

３．使用本品的同时应供应足量的葡萄糖，以防氨基酸进入体内被消耗。

４．冬季使用本品时，须加温至接近正常体温时用。

５．同时用电解质时，注意本品的钠、氯离子量。

１４氨基酸注射液－８２３１４ＡｍｉｎｏＡｃｉｄＩｎｊｅｃｔｉｏｎ－８２３

【作用与用途】本品是由８种必需氨基酸和６种非必需氨基酸以适当比例混合配制而成的复方氨基酸溶液，可改善人体氮平衡，减少蛋白质消耗。主要用于蛋白质缺乏症。

【用法与用量】静脉滴注：每日５００～１０００ｍＬ。

【不良反应】同１１氨基酸注射液－８３３。

【制剂与规格】注射液：２５０ｍＬ（８．２３％）、５００ｍＬ（８．２３％）。

【注意事项】同１１氨基酸注射液－８３３。

复方结晶氨基酸注射液ＣｏｍｐｏｕｎｄＡｍｉｎｏＡｃｉｄＣｒｙｓｔａｌＩｎ⁃ｊｅｃｔｉｏｎ

其他名称：氨复命。

【作用与用途】本品是由１１种结晶Ｌ型氨基酸及山梨醇组成的无色或淡黄色澄明水溶液。用于严重创伤、感染、应激状态、慢性消耗性疾病、营养不良的患者。

【用法与用量】静脉滴注：成人每日２５０～１０００ｍＬ，缓慢滴注。

【不良反应】滴注过快可出现恶心、呕吐、发热等。

【制剂与规格】注射液：２５０ｍＬ（６．９％）、５００ｍＬ（６．９％）。

【注意事项】孕妇、血钾过高者、严重肝肾功能损害者忌用。复方氨基酸注射液（１８ＡＡ－Ⅰ）ＣｏｍｐｏｕｎｄＡｍｉｎｏＡｃｉｄＩｎｊｅｃｔｉｏｎ（１８ＡＡ－Ⅰ）

其他名称：凡命。

【作用与用途】本品含１８种必需氨基酸和非必需氨基酸及几种电解质，能协助维持营养不良患者的正氮平衡。为充分利用氨基酸合成蛋白质，应同时静脉滴注糖、脂肪乳剂，以满足热能需要。适用于低蛋白血症、围手术期、慢性消耗性疾病等患者作补充营养用。

【用法与用量】静脉滴注：每日５００～１０００ｍＬ，滴速要慢。

【不良反应】偶有恶心反应。

【制剂与规格】注射液：２５０ｍＬ（７％）。

【注意事项】

１．严重肝损害者、尿毒症患者忌用。

２．本品属高渗溶液，滴注时应防止药液渗漏至血管外或发生血栓性静脉炎。

复合氨基酸注射液（９ＡＡ）ＣｏｍｐｏｕｎｄＡｍｉｎｏＡｃｉｄＩｎｊｅｃ⁃ｔｉｏｎ９ＡＡ

其他名称：肾必氨，肾安注射液。

【作用与用途】本品含９种Ｌ型氨基酸，为专供肾功能不全患者而配制的复合氨基酸补液。可纠正体内必需氨基酸的不足，使潴留在体内的尿素氮合成为非必需氨基酸而再利用，使肾衰竭患者的氨基酸蛋白质代谢趋向好转。用于肾病引起的肾功能不全、低蛋白血症的治疗，也适用于透析患者营养不良者。

【用法与用量】静脉滴注：每日２５０ｍＬ，缓慢静脉滴注（１５滴／ｍｉｎ）。

【不良反应】滴注过快可引起恶心、呕吐、心悸、发热等反应。

【制剂与规格】注射液：２５０ｍＬ（５．５９％）。

【注意事项】

１．静脉滴注速度应控制在１５滴／ｍｉｎ，过快可引起恶心、呕吐、心悸、发热等反应，对年老危重患者尤应注意。

２．使用本品的患者应给予低蛋白高热量饮食。

３．使用本品时应监测血糖、血清蛋白、肝肾功能、酸碱平衡及电解质变化。

４．肝功能衰竭、高氯血症、严重脱水及血容量不足者忌用。

５．本品除可与葡萄糖注射液混合滴注外不宜与其他药物混合，本品遇冷能析出结晶，可置于５０～６０℃热水中溶解后再使用，药液一经使用后，剩余药液切勿保存再用。

【药物相互作用】可在滴注本品同时适当应用维生素Ｂ６、苯丙酸诺龙等，以增强蛋白质合成作用。

支链氨基酸３Ｈ注射液ＢｒａｎｃｈＣｈａｉｎＡｍｉｎｏＡｃｉｄ３ＨＩｎ⁃ｊｅｃｔｉｏｎ

其他名称：美乐欣。

【作用与用途】本品是由单一的３种支链氨基酸组成的无色或几乎无色的澄明水溶液，是唯一主要在肝外组织代谢的必需氨基酸。为机体提供能源，促进胰岛素分泌，促进蛋白质合成和减少蛋白质分解。主要用于防治肝性脑病，也用于肝硬化、肝炎、低蛋白血症等。

【用法与用量】静脉滴注：每日２５０～５００ｍＬ，或用５％～１０％葡萄糖注射液混合后缓慢滴注。对肝性脑病患者用量可增加。

【不良反应】滴注速度过快时可引起恶心、呕吐等反应，应减慢滴速。

【制剂与规格】注射液：２５０ｍＬ（４．２６％）。

【注意事项】

１．对重度胸水、腹水患者应适当控制用量。

２．溶液变黄时不宜使用。

脑蛋白水解物Ｃｅｒｅｂｒｏｌｙｓｉｎ

其他名称：脑活素。

【药代动力学】注射给药，５０％～８０％的氨基酸可通过血－脑屏障。

【作用与用途】本品是由小牛脑中提取的无蛋白质的特异性氨基酸混合物的水溶液。内含游离氨基酸及低分子肽，包括各种必需氨基酸及非必需氨基酸。能改善脑能量代谢，增强脑神经细胞抗缺氧能力，可激活腺苷酸环化酶和其他激素系统，使氨基酸代谢恢复正常。用于器质性脑病综合征、脑血管疾病、神经衰弱及轻度大脑发育不全、脑外伤后遗症、脑软化或脑卒中后遗症、颅脑手术、脑炎、脑膜炎及严重脑感染等。

【用法与用量】

１．皮下注射每次２ｍＬ。

２．肌内注射每次５ｍＬ。

３．静脉注射每次１０ｍＬ。

４．静脉滴注每次１０～３０ｍＬ，以生理盐水２５０ｍＬ稀释缓慢滴注，１次／ｄ，８～１０ｄ为１个疗程。

【不良反应】

１．偶见过敏反应，表现为寒战、低热。注射过快可出现中度灼热感。

２．有时可见胸闷不适、头痛、气促、呕吐及排便等。

【制剂与规格】注射液：２ｍＬ、５ｍＬ、１０ｍＬ。

【注意事项】过敏体质者慎用，严重肝肾功能不全者及孕妇禁用。

【药物相互作用】可以与右旋糖酐、心血管药物合用。

脂肪乳ＦａｔＥｍｕｌｓｉｏｎ

其他名称：英特利匹特，力能。

【作用与用途】本品由大豆油加入一定量的卵磷脂乳化而成的无菌、无热源的脂肪乳剂，并含有一定量的甘油。为高能量静脉营养补液，能提供机体营养所需的热量和必需的脂肪酸。含热量高，每５００ｍＬ中含热量５００ｋｃａｌ（１０％）、９５０ｋｃａｌ（２０％）。本制剂为等渗液，故可经浅表的小血管做长时间的完全静脉滴注营养。用于手术前、后营养失调、慢性胃肠道疾病或肠道营养吸收障碍、烧伤、恶病质、慢性消耗性疾病等需要静脉滴注营养的患者。

【用法与用量】静脉滴注：第１日脂肪量不超过１ｇ／ｋｇ，以后可酌情增加，但总量不得超过２．５ｇ／ｋｇ。静脉滴注速度最初１０ｍｉｎ为２０滴／ｍｉｎ，然后可逐渐增加，３０ｍｉｎ后维持４０～６０滴／ｍｉｎ。

【不良反应】

１．常见发热、恶心、呕吐等。

２．罕见变态反应、呼吸困难、血压降低、溶血、网织红细胞增多、腹痛、头痛、疲倦、肝功能损害。

【制剂与规格】注射液：２５０ｍＬ（１０％）、５００ｍＬ（１０％）、２５０ｍＬ（２０％）、５００ｍＬ（２０％）。

【注意事项】

１．严重急性肝损害及严重代谢紊乱，特别是脂肪代谢紊乱、脂质肾病、严重高脂血症患者禁用。

２．不可将电解质溶液直接加入瓶内，以防乳剂破坏，使大块的脂肪颗粒进入血液。

３．启封后应一次用完，乳剂液面上有油滴漂浮时不应再用。

４．使用后偶见体温上升和发热，长期使用应注意脂肪排泄量及肝功能。

５．本品宜置于４～８℃环境下保存，不得冰冻。

６．对蛋、豆类过敏者，可能对本品过敏。

７．不得做皮下或肌内注射。

【药物相互作用】本品可直接添加脂溶性维生素，除此之外，忌与其他药物、营养素、血浆代用品配伍。

木糖醇Ｘｙｌｉｔｏｌ

【作用与用途】本品为营养药，能补充热量，改善糖代谢。在体内代谢不需要胰岛素参与，直接通过细胞膜参与糖代谢而不增加血糖浓度。其甜味和产热量与葡萄糖相仿，可用于糖尿病患者作为糖的代用品。本品尚有抑制酮体生成的作用，使血浆脂肪生成减少，可用于糖尿病、手术麻醉时酮中毒的治疗。

【用法与用量】

１．口服每日２５～５０ｇ，分３～４次服，多作为饮食调味剂用。

２．静脉注射１０％～２０％溶液，每次２０～１００ｍＬ。

３．静脉滴注每次１０％溶液５００～１０００ｍＬ，常速滴入。

【不良反应】

１．口服可引起肠鸣、腹泻。

２．静脉注射浓度过高、速度过快，可致代谢性酸中毒，引起肾脏、大脑功能损伤。

【制剂与规格】粉剂：５００ｇ。注射液：２０ｍＬ（１０％）、５００ｍＬ（５％）、５００ｍＬ（１０％）。

【注意事项】胰岛素诱发的低血糖症患者禁用。

葡萄糖酸锌ＺｉｎｃＧｌｕｃｏｎａｔｅ

【药代动力学】本品主要经小肠吸收，血清锌浓度于１ｈ达高峰，约２ｈ后开始下降。能广泛分布到肝、肾、脾、胰及中枢神经系统、骨骼和头皮内。主要由粪便排泄，少量由尿、乳汁等排泄，妇女月经及其他失血也是丢失锌的重要途径。

【作用与用途】锌能激活多种抗氧化酶，从而消除氧自由基的损伤，维持正常细胞膜通透性，保护细胞膜正常生化成分、代谢、结构和功能。锌不仅能诱发Ｔ淋巴细胞活化，也能激活Ｂ淋巴细胞；锌还参与抗体形成和释放，并刺激免疫细胞分泌多种细胞因子。老年人缺锌会造成免疫功能失调。锌能影响胰岛素的合成、分泌与释放，并可提高机体对胰岛素的敏感性。能加速儿童生长发育，增进食欲，促进伤口愈合。有助于大脑发育和提高智力，促进性器官发育和增强性功能等。用于治疗缺锌引起的儿童生长发育迟缓、营养不良、厌食、异食癖、口腔溃疡、痤疮等。

【用法与用量】口服（剂量均以锌计算）：每次１０～２５ｍｇ，２次／ｄ；２岁以下小儿每日１～１．５ｍｇ／ｋｇ；２岁以上幼儿每日１０～３０ｍｇ，分２～３次服用。

【不良反应】主要有胃部不适、恶心、呕吐等消化道刺激症状，一般减少药量或停药后反应可减少或消失。

【制剂与规格】片剂：每片含锌５ｍｇ、１０ｍｇ。胶囊剂：每粒含锌２５ｍｇ。口服合剂：每支含锌２ｍｇ（１０ｍＬ）、５ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】本品不宜空腹服用。

【药物相互作用】

１．忌与四环素、青霉胺、多价磷酸盐同时服用。

２．用药过量可影响铁的吸收，应在确定缺锌时使用，且不可超量使用。

（张崇祥）


第十三章 利尿药和脱水药

第一节 利尿药

氢氯噻嗪Ｈｙｄｒｏｃｈｌｏｒｏｔｈｉａｚｉｄｅ

其他名称：双氢克尿噻，双氢氯噻嗪。

【药代动力学】口服吸收迅速，但不完全。进入体内后分布于各组织，以肾脏含量最高，肝脏次之。一般口服１ｈ后产生利尿作用，约２ｈ后血药浓度达峰值，维持１２～１８ｈ。ｔ１／２约为１２ｈ。服用量的９５％以原形从近曲小管分泌，由尿排出。

【作用与用途】本品可抑制肾脏髓襻升支对Ｃｌ－的主动重吸收，从而使水、Ｎａ＋的重吸收减少，Ｎａ＋、Ｋ＋、Ｃｌ－的排出增加。用于多种原因引起的水肿、尿崩症及高血压的辅助治疗；还可减少Ｃａ２＋的排出，用于特发性高尿钙伴尿结石者。

【用法与用量】口服：一次２５～５０ｍｇ，２次／ｄ。近年来多主张间歇用药，连服３～４ｄ，间隔３～４ｄ。

【不良反应】

１．以低血钾最常见，大量利尿后应及时补充钾盐。

２．可引起结晶尿、血尿、尿酸浓度增高，后者可导致潜伏的痛风发作。

３．该药能抑制胰岛素分泌，阻断葡萄糖利用。长期服用该药可致糖耐量减低，血糖升高。

４．升高血尿素氮，用于严重肾功能不全者，可诱发肾衰竭。

５．升高血氨，对于肝脏功能严重损害者，有诱发肝性脑病的危险。

６．长期服用可出现疲倦、乏力、食欲不振、恶心、呕吐、腹泻及血压降低等症状，减量或调节电解质紊乱后症状可减轻或消失。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。

【注意事项】

１．肝肾功能严重损害者、有痛风史者、糖尿病患者，以及高钙血症、低钠血症、红斑狼疮、胰腺炎患者忌用。哺乳期妇女不宜使用。

２．服药期间应定期检查血电解质，如发现有电解质紊乱的早期症状，如口干、衰弱、倦睡、肌痛、腱反射消失等，应立即停药或减量。

３．长期服药可致低钠血症、低氯血症和低钾血症性碱血症，故宜隔日或服药３～４ｄ停３～４ｄ的间歇疗法，同时不应过分限制食盐的摄入量，多食用含钾食物或钾盐，以防血钾过低。停药时应逐渐减量，忽然停药可能引起钠、氯及水的潴留。

４．肝硬化腹水、肾病综合征及恶性高血压常伴有醛固酮分泌亢进者，应联合应用螺内酯以加强利尿并保钾。

【药物相互作用】

１．老年人或痛风患者应合用丙磺舒。

２．本品作为高血压辅助用药，应与降压药合用。

３．本品治疗尿崩症剂量与利尿药量相同，用于尿崩症时摄入食盐太多，会影响疗效。

４．洋地黄化患者服用本品时应调整洋地黄剂量。

５．用本品治疗高血压伴冠心病时，不宜与盐酸普萘洛尔合用。

环戊噻嗪Ｃｙｃｌｏｐｅｎｔｈｉａｚｉｄｅ

其他名称：环戊甲噻嗪，环戊氯噻嗪，Ｎａｖｉｄｒｅｘ。

【药代动力学】口服吸收完全，利尿开始于用药后１～２ｈ，约１２ｈ作用达峰值，作用持续２４～３６ｈ。

【作用与用途】本品作用同氢氯噻嗪，为中效利尿药。通过抑制肾小管髓襻升支皮质部和远曲小管对Ｎａ＋和Ｃｌ－的重吸收，从而发挥利尿作用。本品还具有降压作用，用药早期通过降低血容量而降压；后期通过Ｎａ＋－Ｃａ２＋交换机制使细胞内Ｃａ２＋量减少，血管对缩血管物质的反应性降低，从而致血管舒张，血压下降。本品还具有增强其他降压药的降压作用，并能减少尿崩症患者的尿量。临床适用于多种类型的水肿及原发性高血压患者，亦可用于尿崩症。

【用法与用量】口服：①利尿，每次０．２５～０．５ｍｇ，１～２次／ｄ。②降压，每次０．１２５～０．２５ｍｇ，１～２次／ｄ；维持量为每日０．２５ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】

１．长期服用可发生低血钾、高尿酸血症、高脂血症和高血糖症等。

２．偶发紫癜、光敏性皮炎、粒细胞减少、甲状腺功能亢进、胆汁淤积型肝炎、坏死性脉管炎和急性胰腺炎等。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．肝性脑病或有肝性脑病趋势的患者禁用。

２．长期或较大剂量服用者应注意补充钾盐，或与补钾利尿药合用，以防低血钾。

３．肝肾功能减退者及高脂血症、糖尿病、痛风病患者慎用。

４．因本类药可使血胆红素升高，慎用于有黄疸的婴儿。

５．老年患者应用本品较易发生低血压、电解质紊乱、肾功能损害。

【药物相互作用】同氢氯噻嗪。

氯噻酮Ｃｈｌｏｒｔｈａｌｉｄｏｎｅ

其他名称：Ｈｙｇｒｏｔｏｎ。

【药代动力学】口服吸收不完全，主要与细胞内碳酸酐酶结合，而与血浆蛋白结合很少，严重贫血时与血浆蛋白（主要是清蛋白）的结合增多。口服２ｈ起作用，８～１２ｈ血药浓度达峰，作用持续时间为２４～７２ｈｔ１，／２为３５～５０ｈ。由于本品主要与红细胞碳酸酐酶结合，其半衰期和作用持续时间显著长于其他噻嗪类药物，故排泄和代谢均较慢。主要以原形从尿中排泄，部分在体内被代谢，由肾外途径排泄，胆道不是主要的排泄途径。

【作用与用途】临床用于治疗各种水肿和各种高血压。

１．水肿性疾病通过减少细胞外液容量消除水肿。常见因充血性心力衰竭、肝硬化腹水、肾病综合征、急慢性肾炎、慢性肾衰竭早期，以及肾上腺皮质激素和雌激素治疗所致的水钠潴留。

２．高血压主要用于治疗原发性高血压，可单独或与其他降压药联合应用。

３．中枢性或肾性尿崩症。

４．用于预防含钙盐成分形成的泌尿系结石。

【用法与用量】口服：每次０．１ｇ，隔日１次。

【不良反应】

１．水、电解质紊乱较为常见。如低钾血症，低氯性碱中毒或低钾、低氯性碱中毒；此外低钠血症还可导致中枢神经系统症状及加重肾损害。脱水造成血容量和肾血流量减少可引起肾小球滤过率降低。可见口干、烦渴、肌肉痉挛、恶心、呕吐和极度疲乏无力等症状。

２．本品可使糖耐量降低，血糖升高，这可能与抑制胰岛素释放有关。

３．高尿酸血症。可干扰肾小管排泄尿酸，少数可诱发痛风发作。

４．偶见过敏反应，如皮疹、荨麻疹等。

５．偶见白细胞减少或缺乏症、血小板减少性紫癜等。

６．其他，如胆囊炎、胰腺炎、性功能减退、光敏感、色觉障碍等，但较罕见。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】

１．长期服药时，应同时给予钾盐或含钾丰富的饮食，以防低血钾。

２．本品有致畸胎或死胎的报道，孕妇忌用。

３．重症肾病和肝病患者忌服。

【药物相互作用】

１．肾上腺皮质激素、促肾上腺皮质激素、雌激素、两性霉素Ｂ（静脉用药），能降低本品的利尿作用，增加发生电解质紊乱的机会，尤其是低钾血症。

２．非甾体抗炎药如吲哚美辛，能降低本品的利尿作用，与前者抑制前列腺素合成有关。

３．与拟交感胺类药物合用，利尿作用减弱。

４．考来烯胺能减少胃肠道对本品的吸收，故应在口服考来烯胺１ｈ前或４ｈ后服用本品。

５．与多巴胺合用，利尿作用加强。

６．与降压药合用，利尿、降压作用均加强（注：与钙拮抗药合用时减弱）。

７．与抗痛风药合用时，后者应调整剂量。

８．本品可使抗凝药作用减弱，主要是由于利尿后机体血浆容量下降，血中凝血因子水平升高，加上利尿使肝脏血液供应改善，合成凝血因子增多。

９．本品降低降糖药的作用。

１０．与洋地黄类药物、胺碘酮等合用时，应慎防因低钾血症引起的不良反应。

１１．本类药物可减少肾脏对锂的清除，与锂剂合用，可增加锂的肾毒性。

１２．本品可增强非去极化肌松药的作用，与血钾下降有关。

１３．与碳酸氢钠合用，发生低氯性碱中毒机会增加。

呋塞米Ｆｕｒｏｓｅｍｉｄｅ

其他名称：呋喃苯胺酸，速尿。

【药代动力学】本品口服吸收率为６０％～７０％，进食能减慢吸收，但不影响吸收率及其疗效。终末期肾脏病患者的口服吸收率降至４３％～４６％。充血性心力衰竭和肾病综合征等水肿性疾病时，由于肠壁水肿，口服吸收率也下降，故在上述情况应通过肠外途径用药。主要分布于细胞外液，Ｖｄ平均为体重的１１．４％，血浆蛋白结合率为９１％～９７％，绝大部分与清蛋白结合。本品能通过胎盘屏障，并可泌入乳汁中。口服和静脉用药作用开始的时间分别为给药后３０～６０ｍｉｎ和５ｍｉｎ，ｔｍａｘ分别为１～２ｈ和０．３３～１ｈ，作用持续时间分别为６～８ｈ和２ｈ。ｔ１／２存在较大的个体差异，正常人为３０～６０ｍｉｎ，无尿患者延长至７５～１５５ｍｉｎ，肝肾功能同时严重受损者延长至１１～２０ｈ。新生儿由于肝肾廓清能力较差，ｔ１／２延长至４～８ｈ。８８％以原形经肾脏排泄，１２％经肝脏代谢由胆汁排泄。肾功能受损者经肝脏代谢增多。透析不能清除本品。

【作用与用途】本品为高效利尿药，是氨磺酰邻氨基苯甲酸衍生物，属磺胺类。用于各种水肿，静脉注射可治疗脑水肿和急性肺水肿。还可用作充血性心力衰竭、急性肾衰竭与高血压的辅助治疗。

【用法与用量】由于该药的个体差异性大，初用宜从小剂量开始。

１．口服２０～４０ｍｇ，１次／ｄ，以后根据需要可增至每日１６０ｍｇ。用量超过每日４０ｍｇ时，宜将每日剂量分为２～４次服用。

２．肌内或静脉注射治疗严重水肿或顽固性水肿，开始每次４０ｍｇ，无效时剂量可逐渐增加，直至有效；静脉注射要先稀释，速度要小于４ｍｇ／ｍｉｎ。治疗急性肾衰竭，首剂２０～４０ｍｇ，以２５％葡萄糖注射液２０ｍＬ稀释后静脉注射，无效时每小时加倍量注射，直至单剂量达５００～６００ｍｇ。２４ｈ累积量可达１ｇ。

【不良反应】

１．常见症状与水、电解质紊乱有关，尤其是大剂量或长期应用时，如直立性低血压、休克、低钾血症、低氯血症、低氯性碱中毒、低钠血症、低钙血症，以及与此有关的口渴、乏力、肌肉酸痛、心律失常等。

２．少见者有过敏反应（皮疹、间质性肾炎，甚至心搏骤停）、视觉模糊、黄视症、光敏感、头晕、头痛、食欲减退、恶心、呕吐、腹痛、腹泻、胰腺炎、肌肉强直等。还可见粒细胞减少、血小板减少性紫癜和再生障碍性贫血、肝功能损害、指（趾）感觉异常、高糖血症、高尿酸血症。

３．耳鸣、听力障碍多见于大剂量静脉快速注射时（每分钟剂量大于４～１５ｍｇ），尤其当与其他有耳毒性的药物同时应用时，多为暂时性，少数为不可逆性。

４．在高钙血症时，可引起肾结石。尚有报道本品可加重特发性水肿。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ、４０ｍｇ。注射液：２０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．使用本品宜采用间歇疗法，用药期间应注意患者有无水、电解质紊乱，建议常规补钾。

２．血钾过低可加重洋地黄毒性，引起肾小管和心肌损害，诱发肝性脑病。

３．肾病综合征患者应尽量少用或不用本品。

４．糖尿病患者、孕妇及哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】

１．肾上腺皮质激素、促肾上腺皮质激素及雌激素能降低本品的利尿作用，并增加电解质紊乱尤其是低钾血症的发生机会。

２．非甾体抗炎药能降低本品的利尿作用，肾损害机会也增加，这与前者抑制前列腺素合成，减少肾血流量有关。

３．与拟交感神经药物及抗惊厥药物合用，利尿作用减弱。

４．与氯贝丁酯合用，两药的作用均增强，并可出现肌肉酸痛、强直。

５．与多巴胺合用，利尿作用加强。

６．与巴比妥类药物、麻醉药合用，易引起直立性低血压。

７．本品可使尿酸排泄减少、血尿酸升高，故与治疗痛风的药物合用时，后者的剂量应做适当调整。

８．本品可降低降血糖药的疗效。

９．本品可降低抗凝药物和抗纤溶药物的作用，主要是利尿后血容量下降，致血中凝血因子浓度升高，以及利尿使肝血液供应改善、肝脏合成凝血因子增多有关。

１０．本品加强非去极化肌松药的作用，与血钾下降有关。

１１．与两性霉素Ｂ、头孢菌素、氨基糖苷类等抗生素合用，肾毒性和耳毒性增加，尤其是原有肾损害时。

１２．与抗组胺药物合用时耳毒性增加，易出现耳鸣、头晕、眩晕。

１３．与锂剂合用，肾毒性明显增加，应尽量避免。

１４．服用水合氯醛后静脉注射本品，可致出汗、面色潮红和血压升高，此与甲状腺素由结合状态转为游离状态增多、导致分解代谢加强有关。

１５．与碳酸氢钠合用发生低氯性碱中毒机会增加。

依他尼酸ＥｔａｃｒｙｎｉｃＡｃｉｄ

其他名称：利尿酸。

【药代动力学】口服吸收迅速完全，血浆蛋白结合率高。口服和静脉注射作用开始的时间分别为给药后约３０ｍｉｎ和５ｍｉｎ，ｔｍａｘ分别为２ｈ和１５～３０ｍｉｎ，作用持续时间分别为６～８ｈ和２ｈ。６７％经肾脏排泄，３３％经胆汁和粪便排泄，其中２０％以原形排泄。

【作用与用途】该药为高效利尿药，用于：①水肿性疾病：包括充血性心力衰竭、肝硬化、肾脏疾病，尤其是应用其他利尿药效果不佳时，应用本类药物仍可能有效。与其他药物合用还可治疗急性肺水肿和急性脑水肿。②高血压：在高血压的阶梯疗法中，不作为治疗原发性高血压的首选药物，但当噻嗪类药物疗效不佳，尤其当伴有肾功能不全或出现高血压危象时，本类药物尤为适用。③预防急性肾衰竭：用于各种原因导致的肾脏血流灌注不足，如失水、休克、中毒、麻醉意外及循环功能不全等，在纠正血容量不足的同时及时应用，可减少急性肾小管坏死的机会。④高钾血症及高钙血症。⑤稀释性低钠血症：尤其是当血钠浓度低于１２０ｍｍｏｌ／Ｌ时。⑥抗利尿激素分泌过多症。⑦急性药物毒物中毒：如巴比妥类药物中毒等。

【用法与用量】

１．口服每次２５～５０ｍｇ，１～３次／ｄ。

２．静脉注射每次２５～５０ｍｇ，以５％葡萄糖注射液稀释后缓慢静脉注射。

【不良反应】可致永久性耳聋。余同呋塞米，但消化道反应更大。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。粉针剂：每支含本品２５ｍｇ、甘露醇３１．２５ｍｇ。

【注意事项】

１．一般不作首选利尿药，本品可致重碳酸盐蓄积和低氯性碱中毒，可用氯化物和盐酸精氨酸等调整。

２．肝硬化及使用洋地黄的患者使用本品时，需补充氯化钾或与醛固酮拮抗剂合用。

３．若需第二次静脉注射，应更换部位，以免发生血栓性静脉炎。

４．忌与氨基糖苷类抗生素合用，以免增加后者的毒性。

５．哺乳期妇女、糖尿病患者、有痛风史者、严重肝肾功能损害者及有红斑狼疮史者慎用。无尿患者、婴儿、孕妇禁用。

６．用药过程中应检查血液（如血清内电解质、二氧化碳结合力等）、肝肾功能、血糖、血压、血尿酸等，如发现异常，应减量或停药。

【药物相互作用】同呋塞米。

布美他尼Ｂｕｍｅｔａｎｉｄｅ

其他名称：丁苯氧酸，丁尿胺。

【药代动力学】口服吸收较呋塞米完全，几乎全部迅速被吸收。在充血性心力衰竭和肾病综合征等水肿性疾病时，由于肠道黏膜水肿，口服吸收率下降。血浆蛋白结合率为９４％～９６％，口服和静脉注射作用开始的时间分别为给药后３０～６０ｍｉｎ和数分钟，ｔｍａｘ分别为１～２ｈ和１５～３０ｍｉｎ，作用持续时间分别为４ｈ（应用１～２ｍｇ时，大剂量时为４～６ｈ）和３．５～４ｈ。ｔ１／２为６０～９０ｍｉｎ，略长于呋塞米，肝肾功能受损时延长。本品不被透析清除。７７％～８５％经尿排泄，４５％为原形，１５％～２３％由胆汁和粪便排泄。本品经肝脏代谢者较少。

【作用与用途】本品是新合成的磺胺类强效襻利尿药，作用与呋塞米相似，但剂量仅为呋塞米的１／５０，尿中Ｎａ＋、Ｃｌ－排出量与呋塞米大致相同，但排Ｋ＋量减少。还可以扩张肾血管，改善肾血流量。用于心力衰竭、肝硬化、肝性腹水、肾性水肿、急性肺水肿、妊娠水肿、经前水肿、药物中毒时的强迫利尿等。

【用法与用量】

１．口服每次１ｍｇ，３次／ｄ或每次３ｍｇ，１次／ｄ，每日最大剂量１５ｍｇ。

２．肌内注射、静脉注射或静脉滴注每次０．５～１ｍｇ。治疗肺水肿，初次０．５ｍｇ，必要时２０ｍｉｎ后重复１次。治疗肾功能不全，每次２～５ｍｇ，１～２次／ｄ。

【不良反应】大剂量时可发生肌肉酸痛、胸痛。其他参见呋塞米。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ、５ｍｇ。注射液：０．５ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．长期大剂量应用本品应定期监测血电解质。

２．肝硬化及服用洋地黄患者使用本品时应补充氯化钾或加服醛固酮拮抗剂。

３．对疑有隐性糖尿病者，应定期查尿糖、血糖。

４．妊娠３个月内妇女或小儿不宜使用。

５．静脉注射时需加入葡萄糖注射液或生理盐水，以不小于１ｍｇ／２０ｍＬ浓度缓慢注入，亦可用２～５ｍｇ加入５００ｍＬ液体中，于３０～６０ｍｉｎ滴完。

６．本品不宜加入酸性溶液中滴注，以免引起沉淀。

【药物相互作用】同呋塞米。

乙酰唑胺Ａｃｅｔａｚｏｌａｍｉｄｅ

其他名称：醋氮酰胺，醋唑磺胺，Ｄｉａｍｏｘ。

【药代动力学】口服容易吸收，与蛋白结合率高。口服乙酰唑胺５００ｍｇ后１～１．５ｈ降低眼压作用开始，２～４ｈ血药浓度达峰值，可维持４～６ｈ，血清最高浓度为１２～２７μｇ／ｍＬ，ｔ１／２为２．４～５．８ｈ。２４ｈ内口服给药量的９０％～１００％以原形由肾脏排泄。

【作用与用途】本品为磺胺衍生物，能通过抑制碳酸酐酶使肾小管分泌Ｈ＋减少，Ｎａ＋、Ｋ＋、ＨＣＯ－３大量排出，产生利尿作用，亦能抑制睫状体碳酸酐酶，减少房水产生。用于治疗青光眼和脑积水。

【用法与用量】口服：①利尿，每次０．２５～０．５ｇ，１次／ｄ或隔日１次。②治疗青光眼，每次０．２５ｇ，２～４次／ｄ。

【不良反应】困倦、手足麻木等，久用可致低血钾和代谢性酸中毒。有磺胺类的不良反应。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．肝肾和肾上腺皮质功能明显不全者及孕妇忌用。

２．久服需加用氯化钾和碳酸氢钠。

３．长期连续用，可使利尿作用减小，应间歇使用。

【药物相互作用】

１．与促肾上腺皮质激素、糖皮质激素尤其与盐皮质激素联合使用，可以导致严重的低血钾，在联合用药时应注意监护血清钾的浓度及心脏功能。亦应估计到长期同时使用有增加低血钙的危险，可以造成骨质疏松，因为这些药都能增加钙的排泄。

２．与苯丙胺、Ｍ受体阻断药，尤其是与阿托品、奎尼丁联合应用时，由于形成碱性尿，本品排泄减少，会使不良反应加重或延长。

３．与降血糖药（如胰岛素）联合应用时，可以减少低血糖反应，因为本品可以造成高血糖和尿糖，故应调整剂量。

４．与苯巴比妥、卡马西平或苯妥英等联合应用，可引起骨软化症发病率上升。

５．洋地黄苷类与本品合用，可提高洋地黄的毒性，并可发生低钾血症。

６．与甘露醇或尿素联合应用，在增强降低眼压作用的同时可增加尿量。

双氯非那胺Ｄｉｃｌｏｆｅｎａｍｉｄｅ

其他名称：二氯苯磺胺（Ｄｉｃｈｌｏｒｐｈｅｎａｍｉｄｅ）。

【药代动力学】口服吸收迅速。用药后０．５～１ｈ眼压开始下降，２～４ｈ作用达峰，作用维持６～１２ｈ。

【作用与用途】本品为碳酸酐酶抑制剂，利尿原理同乙酰唑胺，作用较乙酰唑胺强。主要用于治疗青光眼。

【用法与用量】口服：一般每次１００～２００ｍｇ，每１２ｈ一次；维持量为每次２５～５０ｍｇ，２～３次／ｄ，１个疗程约２个月。

【不良反应】恶心、厌食、呕吐、精神错乱、运动失调、震颤、眩晕和感觉异常。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】

１．疗程不宜太长，以免产生代谢性酸中毒和低血钾。

２．肾功能和肾上腺皮质功能严重障碍者忌用。

【药物相互作用】同乙酰唑胺。

醋甲唑胺Ｍｅｔｈａｚｏｌａｍｉｄｅ

其他名称：甲氮酰胺，尼目克斯。

【药代动力学】本品经胃肠道吸收良好，较乙酰唑胺吸收稍慢。血清浓度与剂量呈线性关系。血浆蛋白结合率为５５％，低于乙酰唑胺（９０％），在血浆ｐＨ值范围内，３９％的醋甲唑胺处于非电离状态。口服１００ｍｇ后，血清浓度峰值出现在服药后２～３ｈ，Ｃｍａｘ约为１７μｇ／ｍＬ，血药峰浓度保持恒定至少８ｈ。醋甲唑胺的脂溶性和水溶性都比乙酰唑胺高，这些特性有助于药物从肾小管重吸收，增加药物的半衰期和血浆浓度。ｔ１／２约为１４ｈ，明显长于乙酰唑胺。２５％的本品以原形、７５％以代谢产物形式经尿排泄。

【作用与用途】本品为碳酸酐酶抑制剂，作用迅速而持久，可持续１２～１８ｈ。作用机制同乙酰唑胺，但利尿作用较其差。主要用于治疗青光眼，亦可用于对乙酰唑胺反应不良及不能耐受者。

【用法与用量】口服：每次５０～１００ｍｇ，２～３次／ｄ。

【不良反应】

１．有报道醋甲唑胺可引起严重的血液学不良反应，包括再生障碍性贫血和粒细胞缺乏症。

２．偶可引起肾结石。

３．可见恶心、厌食、感觉异常、不适、疲劳及皮肤糜烂等不良反应。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．慎用于有代谢性酸中毒及低血钾危险的患者。

２．闭角型青光眼不应用醋甲唑胺代替手术治疗，否则可引起永久性粘连性房角关闭。

３．本品不能长期用于控制眼压。

【药物相互作用】

１．碳酸酐酶抑制剂与高剂量阿司匹林合用可引起严重的代谢紊乱，故本品与水杨酸制剂合用要慎重。

２．低剂量醋甲唑胺本身不引起低血钾，但碳酸酐酶抑制剂可增加其他药物的排钾作用。

３．与促肾上腺皮质激素、糖皮质激素联合使用，可以导致严重的低血钾，在联合用药时应注意监护血清钾的浓度及心脏功能。亦应估计到长期同时使用有增加低血钙的危险，可以造成骨质疏松，因为这些药增加钙的排泄。

螺内酯Ｓｐｉｒｏｎｏｌａｃｔｏｎｅ

其他名称：安体舒通，Ａｌｄａｃｔｏｎｅ，螺旋内酯固醇。

【药代动力学】口服吸收较好，生物利用度大于９０％，血浆蛋白结合率在９０％以上。进入体内后８０％由肝脏迅速代谢为有活性的坎利酮（ｃａｎｒｅｎｏｎｅ），口服１ｄ左右起效，２～３ｄ血药浓度达高峰，停药后作用仍可维持２～３ｄ。依服药方式不同，ｔ１／２有所差异，每日服药１～２次时平均为１９ｈ（１３～２４ｈ），每日服药４次时缩短为１２．５ｈ（９～１６ｈ）。无活性代谢产物从肾脏和胆道排泄，约有１０％以原形从肾脏排泄。

【作用与用途】本品结构与醛固酮相似，为醛固酮的竞争性抑制剂。作用于远曲小管和集合管，阻断Ｎａ＋－Ｋ＋和Ｎａ＋－Ｈ＋交换，导致Ｎａ＋、Ｃｌ－和水排泄增多，Ｋ＋、Ｍｇ２＋和Ｈ＋排泄减少，对Ｃａ２＋的作用不定。由于本品仅作用于远曲小管和集合管，对肾小管其他各段无作用，故利尿作用较弱。另外，本品对肾小管以外的醛固酮靶器官也有作用。

【用法与用量】口服：每次１０～３０ｍｇ，３～４次／ｄ。用药５ｄ后若效果满意，继续用原量，否则应加用其他利尿药。

【不良反应】

１．常见高钾血症，尤其是单独用药、进食高钾饮食、与钾剂或含钾药物如青霉素钾等合用及存在肾功能损害、少尿、无尿时。即使与噻嗪类利尿药合用，高钾血症的发生率仍可达８．６％～２６％，且常以心律失常为首发表现，故用药期间必须密切随访血钾和心电图。

２．低钠血症。

３．胃肠道反应，如恶心、呕吐、胃痉挛和腹泻，尚有报道可致消化性溃疡。

４．长期服药在男性可致男性乳房发育、阳痿、性功能低下；在女性可致乳房胀痛、声音变粗、毛发增多、月经失调、性功能下降。

５．中枢神经系统，长期或大剂量服用本品可发生行走不协调、头痛等。

６．过敏反应，出现皮疹甚至呼吸困难。

７．暂时性血肌酐、尿素氮升高，主要与过度利尿、有效血容量不足、引起肾小球滤过率下降有关。

【制剂与规格】胶囊剂：２０ｍｇ。片剂：２０ｍｇ。

【注意事项】

１．肾功能不全及高血钾患者忌用。

２．对本品过敏者或对其他磺胺类药物过敏者禁用。

３．无尿、肝肾功能不全、低钠血症、酸中毒、乳房增大或月经失调者慎用。

４．干扰下列检验项目：①用荧光法测定血浆皮质醇的浓度；②服药后血浆肾素浓度升高；③失钠脱水时，血尿素氨及肌酐浓度可升高，尤其对于肾功能不全者；④可使血钾升高。

【药物相互作用】

１．肾上腺皮质激素及促肾上腺皮质激素能减弱本品的利尿作用，而拮抗本品的潴钾作用。

２．雌激素能引起水钠潴留，从而减弱本品的利尿作用。

３．非甾体抗炎药如吲哚美辛，能降低本品的利尿作用，且合用时肾毒性增加。

４．拟交感神经药物降低本品的降压作用。

５．多巴胺加强本品的利尿作用。

６．与引起血压下降的药物合用，利尿和降压效果均加强。

７．与含钾药物、库存血、血管紧张素转化酶抑制药、血管紧张素Ⅱ受体拮抗剂和环孢素等合用时，发生高钾血症的机会增加。

８．本品可使地高辛的半衰期延长。

９．与氯化铵合用，易发生代谢性酸中毒。

１０．甘珀酸钠、甘草类制剂具有醛固酮样作用，可降低本品的利尿作用。

氨苯蝶啶Ｔｒｉａｍｔｅｒｅｎｅ

其他名称：三氨蝶啶。

【药代动力学】口服后３０％～７０％迅速吸收，血浆蛋白结合率为４０％～７０％。单剂口服后２～４ｈ起作用，ｔｍａｘ为６ｈ，作用持续７～９ｈ。ｔ１／２为１．５～２ｈ，无尿者每日给药１～２次时延长至１０ｈ，每日给药４次时延长至９～１６ｈ（平均１２．５ｈ）。吸收后大部分迅速由肝脏代谢，经肾脏排泄，少数经胆汁排泄。

【作用与用途】本品直接抑制肾脏远端小管和集合管的Ｎａ＋－Ｋ＋交换，从而使Ｎａ＋、Ｃ１－、水排泄增多，而Ｋ＋排泄减少。主要治疗水肿性疾病，包括充血性心力衰竭、肝硬化腹水、肾病综合征等，以及肾上腺糖皮质激素治疗过程中发生的水钠潴留，目的在于纠正上述情况时的继发性醛固酮分泌增多，并拮抗其他利尿药的排钾作用。也可用于治疗特发性水肿。

【用法与用量】口服：每次０．０５～０．１ｇ，２～３次／ｄ，饭后服用。

【不良反应】

１．电解质紊乱高钾血症、低钠血症。

２．消化系统恶心、呕吐、胃痉挛和腹泻等。

３．血液系统粒细胞减少症甚至粒细胞缺乏症、血小板减少性紫癜、巨幼细胞贫血。

４．泌尿系统服药后尿呈淡蓝色荧光；有报道长期服用本品者肾结石的发生率为１／１５００，其机制可能是由于本品及其代谢产物在尿中浓度过饱和，析出结晶并与蛋白基质结合，从而形成肾结石。

５．过敏反应较罕见，如皮疹、呼吸困难。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．高钾血症患者禁用。用药前应了解血钾浓度，服药期间若发生高钾血症，应立即停药，并做相应处理。

２．下列情况慎用：无尿、肝肾功能不全、糖尿病、低钠血症、酸中毒、高尿酸血症患者或有痛风病史者，肾结石或有此病史者。

３．给药应个体化，从最小有效剂量开始使用，以减少电解质紊乱等不良反应。如每日给药一次，应于早晨给药，以免夜间排尿次数增多。

４．进食时或餐后服药，以减少胃肠道反应，并可能提高本品的生物利用度。

【药物相互作用】同螺内酯。

阿米洛利Ａｍｉｌｏｒｉｄｅ

其他名称：氨氯吡咪。

【药代动力学】口服后经胃肠道吸收。ｔ１／２为６～９ｈ。单次口服起效时间为２ｈ，ｔｍａｘ为３～４ｈ，有效持续时间为６～１０ｈ。约５０％以原形从尿中排泄，４０％在７２ｈ内随粪便排出。

【作用与用途】本品为保钾利尿药，作用于肾脏远端小管，阻断Ｎａ＋－Ｋ＋交换机制，促使Ｎａ＋、Ｃｌ－排泄而减少Ｋ＋和Ｈ＋分泌，不依赖于醛固酮。其本身促尿钠排泄和抗高血压活性减弱，但与噻嗪类或髓襻类利尿药合用有协同作用。主要治疗水肿性疾病，亦可用于难治性低钾血症的辅助治疗。

【用法与用量】口服：开始一次２．５～５ｍｇ，１次／ｄ，必要时可增至５～１０ｍｇ，２～３次／ｄ，最大剂量每日不超过２０ｍｇ。

【不良反应】

１．单独使用时高钾血症较常见。

２．偶可引起低钠血症、高钙血症、轻度代谢性酸中毒。

３．胃肠道反应可有口干、恶心、呕吐、腹胀等。

４．可见头痛、头晕、胸闷、性功能下降等。

５．过敏反应，如皮疹，甚至呼吸困难。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ、５ｍｇ。

【注意事项】参见氨苯蝶啶。

【药物相互作用】同螺内酯。

氨茶碱Ａｍｉｎｏｐｈｙｌｌｉｎｅ

【药代动力学】口服本品能迅速被吸收。在体内氨茶碱释放出茶碱，后者的蛋白结合率为６０％。ｔ１／２：新生儿（６个月内）＞２４ｈ，小儿（６个月以上）为（３．７±１．１）ｈ，成人（不吸烟并无哮喘者）（８．７±２．２）ｈ，吸烟者（１～２包／ｄ）４～５ｈ。空腹状态下口服本品，在２ｈ血药浓度达峰值。本品的大部分以代谢产物形式通过肾排出，１０％以原形排出。

【作用与用途】本品为茶碱与乙二胺复盐，其药理作用主要来自茶碱，乙二胺使其水溶性增强。本品对呼吸道平滑肌有直接松弛作用。其作用机制比较复杂，过去认为通过抑制磷酸二酯酶，使细胞内ｃＡＭＰ含量提高所致。近来实验认为茶碱的支气管扩张作用部分是由于内源性肾上腺素与去甲肾上腺素释放的结果，此外，茶碱是嘌呤受体阻断药，能对抗腺嘌呤等对呼吸道的收缩作用。茶碱能增强膈肌收缩力，尤其在膈肌收缩无力时作用更显著，因此有益于改善呼吸功能。本品还具有缓解支气管平滑肌痉挛，扩张冠状动脉的作用。可减少肾小管对电解质的重吸收，增加肾小球滤过率而产生利尿作用。用于支气管哮喘、胆绞痛、心性水肿和肾性水肿等。

【用法与用量】

１．口服每次０．１～０．２ｇ，３次／ｄ；极量为每次０．５ｇ，１ｇ／ｄ。

２．静脉注射每次０．２５～０．５ｇ，３次／ｄ；极量为每次０．５ｇ，２ｇ／ｄ，用２５％～５０％葡萄糖注射液２０～４０ｍＬ稀释后缓慢静脉注射。

３．静脉滴注剂量同静脉注射，用５％～１０％葡萄糖注射液５００ｍＬ稀释后缓慢静脉滴注。

【不良反应】

１．常见恶心、呕吐。

２．静脉注射速度过快、浓度过高、剂量过大，可致心悸、惊厥、血压剧降等。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。注射液：０．２５ｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品宜饭后服。

２．注射剂的ｐＨ值约为９．６，在一定浓度遇酸性药物发生沉淀。

３．露置空气中可变黄失效。

４．急性心肌梗死伴有血压显著下降及自主神经不稳定的患者忌用。

５．静脉给药时，忌与维生素Ｃ、促皮质激素、氢化可的松、去甲肾上腺素及盐酸四环素配伍。

【药物相互作用】

１．地尔硫卓、维拉帕米可干扰茶碱在肝内的代谢，与本品合用，增加本品血药浓度和毒性。

２．西咪替丁可降低本品肝清除率，合用时可增加茶碱的血清浓度和（或）毒性。

３．某些抗菌药物，如大环内酯类的红霉素、罗红霉素、克拉霉素，氟喹诺酮类的依诺沙星、环丙沙星、氧氟沙星、左氧氟沙星、克林霉素、林可霉素等可降低茶碱清除率，增高其血药浓度，尤以红霉素和依诺沙星为著，当茶碱与上述药物伍用时，应适当减量。

４．苯巴比妥、苯妥英、利福平可诱导肝药酶，加快茶碱的肝清除率；茶碱也干扰苯妥英的吸收，两者血浆中浓度均下降，合用时应调整剂量。

５．与锂剂合用，可使锂的肾排泄增加，影响锂剂的作用。

６．与美西律合用，可减低茶碱清除率，增加血浆中茶碱浓度，需调整剂量。

７．与咖啡因或其他黄嘌呤类药并用，可增加其作用和毒性。

第二节 脱水药

甘露醇Ｍａｎｎｉｔｏｌ

【药代动力学】甘露醇口服吸收很少。静脉注射后迅速进入细胞外液而不进入细胞内。但当血甘露醇浓度很高或存在酸中毒时，甘露醇可通过血－脑脊液屏障，并引起颅内压反跳。利尿作用于静脉注射后１ｈ出现，维持３ｈ。降低眼压和颅内压作用于静脉注射后１５ｍｉｎ内出现，ｔｍａｘ为３０～６０ｍｉｎ，维持３～８ｈ。本品可在肝脏生成糖原，但由于静脉注射后迅速经肾脏排泄，故一般情况下经肝脏代谢的量很少。本品ｔ１／２为１００ｍｉｎ，急性肾衰竭时可延长至６ｈ。肾功能正常时，静脉注射甘露醇１００ｇ，３ｈ内８０％经肾脏排出。

【作用与用途】甘露醇为多醇糖，临床用其高渗溶液达到脱水、利尿的作用。本品可提高血浆渗透压使组织脱水，降低颅内压；从肾小球滤过后，在近端小管中造成高渗透压而利尿。用于颅脑外伤、脑水肿、急性肾衰竭、青光眼及急性少尿性肾衰竭的预防。

【用法与用量】静脉滴注：常用剂量为１～２ｇ／ｋｇ，一般成人用２０％甘露醇２５０ｍＬ静脉滴注，应于１５～２０ｍｉｎ滴完。必要时可４～６ｈ重复一次，也可与５０％葡萄糖溶液６０ｍＬ每６ｈ交替使用。

【不良反应】

１．常见水和电解质紊乱。快速大量静脉注射甘露醇可引起体内甘露醇积聚，血容量迅速大量增多（尤其是急慢性肾衰竭时），导致心力衰竭（尤其有心功能损害时）和稀释性低钠血症，偶可致高钾血症；不适当的过度利尿导致血容量减少，加重少尿；大量细胞内液转移至细胞外可致组织脱水，并可引起中枢神经系统症状。

２．可见寒战、发热、排尿困难、血栓性静脉炎、头晕、视力模糊。

３．甘露醇外渗可致组织水肿、皮肤坏死。

４．过敏引起皮疹、荨麻疹、呼吸困难、过敏性休克。

５．渗透性肾病（或称甘露醇肾病），主要见于大剂量快速静脉滴注时。其机制尚未完全阐明，可能与甘露醇引起肾小管液渗透压上升过高，导致肾小管上皮细胞损伤有关。病理表现为肾小管上皮细胞肿胀，空泡形成。临床上出现尿量减少，甚至急性肾衰竭。渗透性肾病常见于老年人（肾血流量减少）及低钠、脱水患者。

【制剂与规格】注射液：１００ｍＬ（２０％）、２５０ｍＬ（２０％）。

【注意事项】

１．心功能不全和脱水所致的尿少者慎用，急慢性肾功能不全者、有活动性颅内出血者忌用。

２．注射时防止药物外溢，以免引起组织坏死。

３．本品遇冷易析出结晶，可水浴加温至８０℃溶解后使用。

４．本品不宜加入血液或含电解质溶液中使用。

【药物相互作用】

１．可增加洋地黄毒性作用，与低钾血症有关。

２．增加利尿药及碳酸酐酶抑制剂的利尿和降眼压作用，与这些药物合用时应调整剂量。

山梨醇Ｓｏｒｂｉｔｏｌ

【药代动力学】静脉滴注本品后３０ｍｉｎ起效，２ｈ作用达高峰，能明显地使脑水肿逐渐平复，脑脊液压力下降，维持３～４ｈ。部分在肝脏转化为糖原，大部分以原形经肾脏排出体外。口服不吸收，可作为缓泻药或供糖尿病患者作为口服蔗糖的代用品。

【作用与用途】本品为甘露醇的同分异构体，脱水与渗透利尿作用与甘露醇类似。因本品进入体内后有较多部分转化为糖原而失去渗透活性，故比甘露醇作用弱，但溶解度比其强。适用于治疗脑水肿及青光眼，也可用于心、肾功能正常的水肿少尿。

【用法与用量】静脉滴注：一次２５％溶液２５０～５００ｍＬ，儿童一次量为１～２ｇ／ｋｇ，于２０～３０ｍｉｎ输入。为消退脑水肿，每隔６～１２ｈ重复滴注一次。

【不良反应】参见甘露醇。

【制剂与规格】注射液：１００ｍＬ（２５％）、２５０ｍＬ（２５％）。

【注意事项】

１．急性肾小管坏死的无尿患者、严重失水者、急性肺水肿患者禁用。

２．心脏功能不全或因脱水所致尿少患者慎用。

３．有活动性脑出血患者，除在手术中外，不宜应用。

【药物相互作用】同甘露醇。

高渗葡萄糖注射液ＨｙｐｅｒｔｏｎｉｃＧｌｕｃｏｓｅＩｎｊｅｃｔｉｏｎ

【药代动力学】静脉注射后１５ｍｉｎ能起效，维持１～２ｈ。

【作用与用途】静脉注入大量高渗葡萄糖注射液可迅速提高血浆渗透压，使组织脱水，在肾小管内形成高渗透压而起利尿作用。但本品在体内迅速被氧化，脱水效果不佳，作用维持１～２ｈ。因其能透过血－脑脊液屏障，用于降低颅内压时有“反跳”现象。主要用于治疗脑出血、颅脑外伤时脑水肿、颅内压增高。对于青光眼有降低眼压作用。

【用法与用量】静脉注射：５０％葡萄糖注射液５０～１００ｍＬ，每４～６ｈ一次，也可与其他脱水药交替配合使用。

【不良反应】静脉注射过快，使循环负担加重，故心脏病患者慎用。

【制剂与规格】注射液：２０ｍＬ（２５％）、２０ｍＬ（５０％）。

【注意事项】

１．漏出血管外对组织有刺激性。

２．反复在同一部位注射易引起静脉炎。

３．冬季用药应加热至与体温相同，以避免血管痉挛和疼痛。

右旋糖酐４０Ｄｅｘｔｒａｎ４０

其他名称：低分子右旋糖酐，低分子右旋糖酐－４０。

【作用与用途】可提高血浆胶体渗透压，增加血容量，减低血小板黏附性并抑制红细胞凝聚，降低血液黏稠度，降低周围循环阻力，疏通微循环。可使肾有效滤过压及肾小球滤过率增加，在肾小管内发挥渗透性利尿作用。用于预防或消除血管内红细胞聚集和血栓形成，治疗心绞痛、急性心肌梗死或其他周围血管疾病，也用于防治急性肾衰竭和治疗肾病综合征时的水肿。

【用法与用量】静脉注射或静脉滴注：用量视病情而定，用于低血容量休克时滴速要快，５～１５ｍＬ／ｍｉｎ。

【不良反应】

１．少数患者用药可出现皮肤瘙痒、荨麻疹、红色丘疹等皮肤过敏反应，也有引起哮喘发作。极少发生过敏性休克，多在首次输入本品数滴至数毫升时，立即出现胸闷、面色苍白，以致血压下降而发生休克，及时抢救一般可恢复。故初次滴注时，应严密观察５～１０ｍｉｎ，发现症状立即停注。

２．偶有发热反应。一类为热原反应，多在用药１～２次时，见寒战、高热；另一类在多次用药或长期用药停药后，出现周期性高热或持续性低热，少数尚可见淋巴结肿大、关节痛。

３．用量过大可致出血，如鼻出血、牙龈出血、皮肤黏膜出血、创面渗血、血尿等。因此，每日用量不应超过１５００ｍＬ。

【制剂与规格】平均分子量为４万Ｄ左右，有含糖（含５％葡萄糖）或含盐（０．９％氯化钠）两种。注射液：１００ｍＬ（６％）、２５０ｍＬ（６％）、５００ｍＬ（６％）、１００ｍＬ（１０％）、２５０ｍＬ（１０％）、５００ｍＬ（１０％）。

【注意事项】

１．血容量增加可维持１２ｈ左右，有稀释血液作用，用量过多时，部分患者可致出血倾向或低蛋白血症。充血性心力衰竭及其他血容量过多和有出血倾向者忌用。

２．使用本品后可使血沉加快，肝肾疾病患者慎用。

３．含盐右旋糖酐忌与促肾上腺皮质激素及氢化可的松混合使用。

【药物相互作用】

１．与双嘧达莫和维生素Ｂ１２混合可发生变化。

２．与卡那霉素、庆大霉素和巴龙霉素合用，可增加其肾毒性。

３．与头孢噻吩、头孢噻啶并用可增加肾毒性，用本品稀释丁卡因、利多卡因或甲哌卡因，可延长麻醉时间。

甘油Ｇｌｙｃｅｒｏｌ

其他名称：丙三醇，Ｇｌｙｃｅｒｉｎ。

【药代动力学】口服３０～６０ｍｉｎ发生作用，维持时间达３ｈ。

【作用与用途】该药进入体内能迅速提高血浆渗透压而产生脱水作用，脱水作用较葡萄糖强，但不及其他脱水药，降颅内压无反跳现象。用于治疗颅内压升高、青光眼等。

【用法与用量】口服：每次１～２ｍＬ／ｋｇ，每６～８ｈ一次，每日用量可在５ｍｇ／ｋｇ以上。

【不良反应】本品无毒，用后可发生头痛、眩晕、口渴、恶心、呕吐、腹泻等，但症状轻微，卧床休息后可消失。

【制剂与规格】溶液：５０％甘油盐水（甘油与生理盐水各半），现用现配。

【注意事项】空腹服用时不良反应较明显。

（史成章周琳李伟芳）


第十四章 治疗慢性肾衰竭的药物

复方α－酮酸片Ｃｏｍｐｏｕｎｄα－ＫｅｔｏａｃｉｄＴａｂｌｅｔｓ

其他名称：复方氨基酸片，肾灵生，开同。

【作用与用途】本品可提供必需氨基酸并尽量减少氨基酸的摄入。酮基酸或羟氨基酸本身不含有氨基，其利用非必需氨基酸的氮转化为氨基酸，因此可减少尿素合成，尿毒症毒性产物的蓄积也减少。酮基或羟氨基酸不引起残存肾单位的高滤过，并可改善肾性高磷血症和继发性甲状旁腺功能亢进，改善肾性骨营养不良。

在显著减少饮食蛋白质摄入时（极低蛋白饮食，每日０．３ｇ／ｋｇ），添加必需氨基酸及其酮基类似物（本品），可避免必需氨基酸缺乏。本品包含了尿毒症患者需要的全部氨基酸，其中５个是酮基或羟基类似物的钙盐，一旦被吸收，它们将通过转氨基作用生成相应氨基酸。与添加纯氨基酸制剂相比，使用酮基或羟基类似物钙盐能进一步减少氮的补给及增加钙的摄入。

支链氨基酸的α－酮基类似物具有独特特性。由于氨基转移至酮基类似物利用了氮，故而抑制了尿素产生。尿素生成抑制能持续至停补酮基类似物后８ｄ。除了重新利用氮，酮基类似物还有刺激蛋白合成和抑制蛋白分解的能力。特别是酮亮氨酸、亮氨酸在血细胞比容试验中可以增加蛋白合成。这种酮基类似物引起多核糖体聚合增加。而且，酮亮氨酸能刺激氨基转移酶活性。给予酮基类似物还可部分矫正尿毒症患者的氨基酸构成，而且含硫氨基酸摄入的减少也使得代谢性酸中毒得以纠正。支链氨基酸和其酮基类似物对肾脏超滤均无刺激作用，并在口服时避免肝脏大量降解。用极低蛋白饮食补充支链氨基酸酮基类似物治疗，并未见到氨基酸治疗时常有的刺激胰高血糖素分泌和继之出现的胰高血糖素诱导肝细胞内环磷腺苷分泌现象。这样慢性肾衰竭刺激介质减少了，肾功能不全进展将被延缓。

本品含钙（酮基类似物的钙盐），这对钙磷代谢和继发性甲状旁腺功能亢进都具有益作用。另外，本品有降低血磷作用，该作用是通过肠道形成不可溶性钙－磷酸盐从而阻挡磷吸收，使继发性甲状旁腺功能亢进、肾性骨营养不良得以改善。

本品能提高胰岛素敏感性，使胰岛素抵抗降低、高胰岛素血症减轻、能量产生率增加，这就使该治疗能非常好地适用于尿毒症患者，特别是已进入慢性肾衰竭的２型糖尿病肥胖患者（此类患者正在增多）。

在慢性肾衰竭保守治疗范畴，应用极低蛋白饮食加本品治疗可望达到如下目的：减少尿毒症的症状、保护残存肾功能，延缓肾脏病进展，显著减少饮食蛋白质摄入时，仍能保障患者营养，改善肾功能不全所致代谢并发症，防止机体蛋白质降解，减轻尿蛋白、纠正钙磷代谢紊乱、继发性甲状旁腺功能亢进和肾性骨营养不良，促进糖类代谢正常化，改善脂质代谢紊乱，改善内分泌失调。

本品还能应用于透析患者作为非限制蛋白饮食的添加剂，以补偿透析过程中丢失的氨基酸。丢失的氨基酸得以补充，即能有效阻止机体蛋白质分解引起的营养不良。此外，本品还可作为磷结合剂，降低透析患者的血磷和甲状旁腺素水平。

对于正常个体，口服本品１０ｍｉｎ后，酮基或羟氨基酸血浆水平将升高，血药浓度可升至初始水平的５倍，并于２０～６０ｍｉｎ后达峰值，９０ｍｉｎ后又降至正常水平。血浆中酮基酸或羟氨基酸和相对应的氨基酸浓度同时升高，表明酮基或羟氨基酸的转氨作用很快。由于在体内酮基或羟氨基酸有其自身的分布途径，外来的摄入能很快进入代谢循环，其分解代谢途径与氨基酸相同。

用于配合低蛋白饮食，预防和治疗因慢性肾功能不全而造成蛋白质代谢失调引起的损害。通常用于肾小球滤过率低于２５ｍＬ／ｍｉｎ的患者。

【用法与用量】口服：３次／ｄ，一次４～８片，用餐期间整片吞服。必要时遵医嘱。此剂量是按７０ｋｇ成人体重计算的。对于肾小球滤过率低于每分钟２５ｍＬ的患者，本品配合不超过每日４０ｇ（成人）的低蛋白饮食，可长期服用。

【不良反应】可能发生高钙血症。如出现高钙血症，建议减少维生素Ｄ的摄入量。如高钙血症持续发生，将本品减量并减少其他含钙物质的摄入。

【制剂与规格】本品为复方制剂，含４种酮代氨基酸钙、１种羟代氨基酸钙和５种氨基酸。其成分为：消旋酮异亮氨酸钙６７ｍｇ，酮亮氨酸钙１０１ｍｇ，酮苯丙氨酸钙６８ｍｇ，酮缬氨酸钙８６ｍｇ，消旋羟蛋氨酸钙５９ｍｇ，醋酸赖氨酸１０５ｍｇ，苏氨酸５３ｍｇ，色氨酸２３ｍｇ，组氨酸３８ｍｇ，酪氨酸３０ｍｇ。

每片总氮量３６ｍｇ，每片总钙量为１．２５ｍｍｏｌ≈５０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品宜在用餐期间服用，使其充分吸收并转化为相应的氨基酸。

２．应定期监测血钙水平，并保证摄入足够的热卡。

３．尚无在孕妇和哺乳期妇女中使用的经验。

４．遗传性苯丙酮尿症患者使用本品时，须注意本品含有苯丙氨酸。

【药物的相互作用】

１．与其他含钙药物同时使用，可使血钙水平升高。

２．在尿毒症患者服用本品进行治疗时，如同时使用氢氧化铝药物，需减少氢氧化铝的服用量。注意血磷水平的下降。

３．为了不影响药物吸收，与钙结合形成难溶性复合物的药物（四环素、喹诺酮类如环丙沙星和诺氟沙星、铁剂、氟化物和含雌莫司汀的药物等），不应与本品同时服用，这些药物与本品服用的间隔时间至少为２ｈ。

４．血钙升高可增加强心苷药物的敏感性，因此也增加发生心律失常的风险。

包醛氧淀粉胶囊ＣｏａｔｅｄＡｌｄｅｈｙｄｅＯｘｙｓｔａｒｃｈＣａｐｓｕｌｅｓ

其他名称：析清。

【作用于用途】胃肠道中的氨、氮可通过覆醛处理与氧化淀粉中的醛基结合成席夫碱络合物从粪便中排出，故能代偿肾功能、降低血液中非蛋白氮和尿素氮，从而发挥治疗作用。由于本品中氧化淀粉的醛基不和胃肠道直接接触，在胃肠道中不被吸收，消除了服用氧化淀粉所发生的不良生理反应。

本品为尿素氮吸附药，适用于各种原因造成的氮质血症。

【用法与用量】口服：饭后用温开水送服。一日２～３次，一次８～１６粒或遵医嘱。

【不良反应】无明显不良反应。

【制剂与规格】胶囊剂：０．６２５ｇ。

【注意事项】儿童、老年患者、孕妇及哺乳期妇女用药尚不明确。

海昆肾喜胶囊

其他名称：褐藻多糖硫酸酯。

【作用与用途】该药含活性基团硫酸酯，可清除血中多种代谢毒物、尿素氮、肌酐等小分子物质，使之自尿、粪中排出；通过调节血脂代谢异常、抗凝血、抗血小板聚集、降低血压等途径，改善肾脏微循环，增加肾脏血流量，提高肾小球滤过率，防止微血栓的形成，缓解肾小球的三高（高灌注、高滤过、高内压）状态，修复基底膜孔径与电荷屏障，减少蛋白漏出，抑制系膜细胞增殖及细胞外基质集聚，抗炎症，抑制肾小球硬化、肾小管间质纤维化，减轻肾脏病理损害，改善肾性贫血、低蛋白血症，调节机体免疫功能等；降低肾衰竭患者的尿素氮、肌酐及尿蛋白水平，改善肾功能状态。

本品可化浊排毒、利尿消肿、活血祛瘀、软坚散结，延缓肾功能进展，防止肾功能恶化，保护残余肾功能。用于慢性肾衰竭的治疗。

【用法与用量】口服：每次２粒，３次／ｄ；２个月为１个疗程。餐后１ｈ服用。

【不良反应】未见明显不良反应。个别患者服药，偶见上腹部不适或稀便。

【制剂与规格】每粒装０．２２ｇ（含褐藻多糖硫酸酯１００ｍｇ），１８粒／盒。

【注意事项】

１．本品可与对肾功能无损害的抗生素、抗高血压药、抗酸、补钙及纠正肾性贫血等药物使用。但是，没有与ＡＣＥＩ类制剂使用的经验。

２．对有明显出血征象者应慎用。

３．儿童及６５岁以上老人尚无临床研究资料。

肾康注射液

【作用与用途】本品含有大黄、丹参、红花、黄芪等，能降低血清尿素氮、肌酐水平和提高血红蛋白水平；可在一定程度上减轻慢性肾衰竭代偿肾单位的病变程度；有提高免疫抑制状况下单核巨噬细胞的非特异性吞噬功能和二硝基氯苯（ＤＮＣＢ）诱导的迟发性皮肤超敏反应作用；可降低全血黏度、血浆黏度及红细胞聚集性。

本品可降逆泄浊、益气活血、通腑利湿。适用于慢性肾衰竭属湿浊血瘀证；症见恶心、呕吐、口中黏腻、面色晦暗、身重困倦、腰痛、纳呆、腹胀、肌肤甲错、肢体麻木、舌质紫暗或有瘀点、舌苔厚腻、脉涩或细涩。

【用法与用量】静脉滴注：一次１００ｍＬ（５支），１次／ｄ，使用时用１０％葡萄糖注射液３００ｍＬ稀释。２０～３０滴／ｍｉｎ。疗程４周。

【不良反应】在静脉滴注过程中偶见皮肤发红、疼痛、瘙痒、皮疹等局部刺激症状和口渴现象。

【制剂与规格】注射液：２０ｍＬ。

【注意事项】

１．使用本品时必须严格掌握适应证、用法用量及使用疗程，对长期使用的患者每疗程间应有一定的时间间隔。

２．本品为中药注射剂，必须按照药品说明书的推荐剂量、调配要求、给药速度等使用。

３．本品禁止与其他药物在同一容器（包括输液管内）混合使用。

４．对老人、儿童等特殊人群，应慎重使用，加强监测。急性心功能衰竭者、高血钾者慎用；过敏体质者、内出血倾向者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

５．对于初次使用中药注射剂或用药开始３０ｍｉｎ的患者，应密切观察用药反应，出现异常立即停药，积极处置。

【药物的相互作用】尚无本品与其他药物相互作用的信息。

尿毒清颗粒

【作用与用途】本品含大黄、黄芪、桑白皮、苦参、白术、茯苓、白芍、制何首乌、丹参、车前草等。能通腑降浊、健脾利湿、活血化瘀。中医辨证属脾虚湿浊证和脾虚血瘀证者本品可降低血肌酐、尿素氮，稳定肾功能，延缓透析时间，对改善肾性贫血、提高血钙、降低血磷也有一定作用。用于早期慢性肾衰竭的治疗。

【用法与用量】口服：用温开水冲服，４次／ｄ，６时、１２时、１８时时各服５ｇ（１小包），２２时服１０ｇ（２小包）。每日最大量为４０ｇ（８小包），也可另定服药时间，但两次服药间隔勿超过８ｈ。

【不良反应】长期服用会损害胃肠道。

【制剂与规格】颗粒剂：每袋装５ｇ。

【注意事项】

１．应在医生指导下用药，按时按量服用。

２．按肾衰竭程度，采用相应的肾衰竭饮食。

３．服药后大便呈半糊状为正常现象，如呈水样便需减量使用。

４．可与对肾功能无损害的抗生素及西药降压药、利尿药、抗酸药、降尿酸药并用。

５．忌与氧化淀粉等合用。

药用炭ＭｅｄｉｃｉｎａｌＣｈａｒｃｏａｌ

其他名称：爱西特。

【作用与用途】本品为吸附药，具有巨大的比表面积，能有效地从胃肠道中吸附肌酐、尿酸等有毒物质，使这些毒性物质不在体内循环，而从肠道中排出体外，使体内肌酐、尿酸积存量降低。用于早期慢性肾衰竭的治疗。

【用法与用量】口服：成人一次３～１０片，３次／ｄ。儿童一次１～２片，３次／ｄ。

【不良反应】

１．可出现恶心。

２．长期服用可出现便秘。

【制剂与规格】片剂：０．３ｇ。

【注意事项】

１．服用药用炭可影响小儿营养，禁止长期用于３岁以下小儿。

２．本品能吸附并减弱其他药物的作用，影响消化酶活性。

【药物的相互作用】本品不宜与维生素、抗生素、洋地黄、生物碱类、乳酶生及其他消化酶类等药物合用。

（李红）


第十五章 风湿性疾病常用药物

第一节 解热镇痛抗炎药物

这类药物有不同的化学结构，是具有解热镇痛和抗炎、抗风湿、抗血小板聚集等作用的非类固醇药物，又称为非甾体抗炎药。这类药物的主要作用机制是抑制炎症部位环氧化酶的活性，减少炎症因子前列腺素的合成，从而减轻或抑制炎症引发的症状、体征。解热主要作用于下丘脑体温中枢，其抗炎、镇痛、抗风湿属外周性。这类药对中等度钝痛有效，如头痛、关节痛、肌肉痛、神经痛、痛经等。虽然不能解除炎症的病因，但可明显缓解症状。主要的不良反应有胃肠道反应、肝肾损害、过敏反应及对血液系统的影响。以下主要介绍一些常用的药物。

阿司匹林Ａｓｐｉｒｉｎ

其他名称：乙酰水杨酸，拜阿司匹灵。

【药代动力学】口服后主要在小肠上部吸收，３．５ｈ左右血液浓度达峰值，ｔ１／２为０．３８ｈ，８０％～９０％与血浆蛋白结合。经肝脏代谢，从肾脏排出。

【作用与用途】该药能使血小板的环氧化酶乙酰化，从而减少血栓素Ａ（ＴＸＡ）的生成；还能抑制血管壁中前列腺素合成酶，减少前列腺素的合成，抑制血小板的黏附和聚集。可用于预防血管内血栓形成，预防心肌梗死、动脉血栓等。还可应用于感冒发热、头痛、神经痛。本品少量自胆道排出，可使胆液呈酸性，故对胆道蛔虫病有一定疗效。

【用法与用量】口服：解热镇痛，成人每次０．３～１．０ｇ，３次／ｄ，或需要时服；儿童每次１５ｍｇ／ｋｇ，３～４次／ｄ。预防心肌梗死、冠状动脉搭桥术后，每次０．１ｇ，１次／ｄ。预防心肌梗死复发，每次０．３ｇ，１次／ｄ。预防短暂性脑缺血，每次０．１ｇ，１次／ｄ。预防胆道蛔虫病，每次１ｇ，２～３次／ｄ，连用２～３ｄ。当阵发性绞痛停止２４ｈ后可立即停药，然后驱蛔。

【不良反应】偶有恶心、呕吐。每日３ｇ以上可致胃出血或全身出血，可服维生素Ｋ预防。

【制剂与规格】肠溶片剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．过敏体质、哮喘者慎用。

２．不宜与糖皮质激素、氨茶碱、尿液碱化剂、布洛芬等其他非甾体抗炎药合用。

３．孕妇及哺乳期妇女避免应用。

４．有胃病史和出血倾向的患者慎用。

【药物相互作用】与双香豆素、磺酰脲类降糖药、巴比妥类、苯妥英钠、甲氨蝶呤及其他水杨酸类药物合用可增强它们的作用和毒性。本品在体内大部分水解为水杨酸盐，可竞争性与血浆蛋白结合而使这些药从血浆结合部位游离出来从而增强它的作用和毒性。

阿司匹林赖氨酸盐Ａｓｐｉｒｉｎ－ＤＬ－Ｌｙｓｉｎｅ

其他名称：赖氨匹林，来比林。

【药代动力学】肌内或静脉注射１５ｍｉｎ起效，３０ｍｉｎ血药浓度达高峰，可维持６ｈ。ｔ１／２为２～３ｈ。实验表明，肌内注射生物利用度为９５．４％，静脉注射后血浓度为口服的１．８倍，３０ｍｉｎ可达高峰浓度，血药浓度可维持较长时间（３６～１２０ｍｉｎ），３５ｍｉｎ后约有５０％药物被吸收。口服吸收迅速、完全，吸收后分布至各组织，也能渗入关节腔、脑脊液中。

【作用与用途】本品为阿司匹林和赖氨酸的复盐，药理作用同水杨酸类相似，为新一代解热镇痛药。本品适应于各种原因引起的发热和疼痛，如上呼吸道感染引起的发热、术后疼痛、癌性疼痛、神经痛、关节疾病的炎症和疼痛，具有解热安全、高效，起效迅速，退热平缓，镇痛效果好的优点，可作为神经阻断用药。

【不良反应】偶有恶心、呕吐、胃部不适、出汗等。

【制剂与规格】注射剂（肌内或静脉）：０．２５ｇ、０．５ｇ、０．９ｇ（相当于阿司匹林０．５ｇ）。散剂：０．４５ｇ。

【注意事项】

１．对阿司匹林过敏者慎用。

２．有消化道溃疡者忌用。痛风、肝肾功能减退、心功能不全者慎用。

３．静脉注射要缓慢。

４．年老体弱或体温达４０℃以上者注意给药剂量，以免出汗过多。

５．有出血倾向者慎用。

６．阴凉干燥处避光保存。

【药物相互作用】

１．本品不宜与抗凝药物如双香豆素、肝素及溶栓药合用。

２．抗酸药如碳酸氢钠可增加本品自尿中的排泄，使血药浓度下降。

３．与糖皮质激素合用可增加胃肠道不良反应。

４．本品可加强口服降糖药及甲氨蝶呤的作用。

对乙酰氨基酚Ｐａｒａｃｅｔａｍｏｌ

其他名称：扑热息痛，醋氨酚，退热净，百服宁，泰诺林。

【药代动力学】本品吸收迅速、完全，起效快，在体液中分布均匀。口服后３０ｍｉｎ起效，１～２ｈ血药浓度可达峰值，作用可维持３～４ｈ。ｔ１／２为２～３ｈ。９０％～９５％经肝代谢，６０％与葡萄糖醛酸结合，并以此由肾排泄，２４ｈ内约３％以原形从尿中排出。

【作用与用途】本品为乙酰苯胺类解热镇痛药，为非那西丁的代谢产物。该药抑制中枢神经系统前列腺素合成的作用强，有与阿司匹林相似的解热作用。但镇痛作用较弱，抑制外周前列腺素合成作用很弱，故几乎无抗炎作用。对血小板及凝血机制无影响，对胃肠道刺激性小。临床用于感冒发热、头痛、偏头痛、关节痛、肌肉痛、神经痛、痛经，以及对阿司匹林不能耐受或过敏患者，如血友病及其他出血性疾病（包括用抗凝治疗的疾病）、消化性溃疡、胃炎等，亦可用于孕妇及哺乳期妇女。

【用法与用量】口服：片剂，每次０．３～０．６ｇ，３～４次／ｄ；或每次１ｇ，一日不超过２ｇ，疗程不超过１０ｄ。儿童每日１．５ｇ。糖浆，成人每次１０～２０ｍＬ。半岁、１岁、３岁、６岁、９岁、１２岁儿童剂量每次分别为１．２５～２．５ｍＬ、２．５～５ｍＬ、３．７５～７．５ｍＬ、５～１０ｍＬ、７．５～１５ｍＬ、１０～２０ｍＬ。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、厌食、腹痛等，偶见皮疹、荨麻疹。

２．长期大量应用可有肝肾损害。

３．偶致血红蛋白氧化变为高铁血红蛋白而有发绀缺氧症状。

【制剂与规格】普通片剂：０．１ｇ、０．２ｇ、０．５ｇ。薄膜衣片剂：０．５ｇ。糖浆剂：淡红色草莓香型液体，６０ｍＬ、１２０ｍＬ（２４ｍｇ／ｍＬ）。

【注意事项】

１．不可长期大量应用，以免损伤肝肾。有肝肾损害者慎用。

２．对阿司匹林过敏者对本品一般不发生过敏现象，但有报道少数可发生轻度支气管痉挛。

３．如与抗凝药合用可增强抗凝作用。注意调整抗凝药物剂量。

４．长期大量用药与肝药酶诱导剂如巴比妥类并用时，可加重肝毒性反应。

【药物相互作用】参见阿司匹林。

酚麻美敏Ｐａｒａｃｅｔａｍｏｌ，ＰｓｅｕｄｏｅｐｈｅｄｒｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ，ＤｅｘｔｒｏｍｅｔｈｏｒｐｈａｎＨｙｄｒｏｂｒｏｍｉｄｅａｎｄＣｈｌｏｒｐｈｅｎａｍｉｎｅＭａｌ⁃ｅａｔｅ

其他名称：泰诺，日夜百服宁。

【药代动力学】口服吸收迅速，３ｍｉｎ内起效，２～３ｈ达血药峰浓度，作用持续４ｈ。经肝脏代谢，肾脏排出，ｔ１／２为２～４ｈ。

【作用与用途】本品为复方制剂，含对乙酰氨基酚、盐酸伪麻黄碱、氢溴酸右美沙芬、马来酸氯苯那敏，解热镇痛效果快且确实，可抑制前列腺素的合成，收缩鼻黏膜血管，有抗组胺作用。主要用于感冒引起的发热、头痛、咽痛、肌肉酸痛、鼻塞、流涕等症状。

【用法与剂量】口服：滴剂，幼儿０～３个月每次０．４ｍＬ，４～１１个月每次０．８ｍＬ，１２～２３个月每次１．２ｍＬ，２～３岁每次１．６ｍＬ。糖浆，２～３岁每次０．５ｍＬ，４～５岁每次７．５ｍＬ，６～８岁每次１０ｍＬ，９～１０岁每次１２．５ｍＬ，１１岁每次１５ｍＬ。片剂，６～８岁每次２片，９～１０岁每次２．５片，１１岁每次３片，１２岁以上每次４片。每４～６ｈ重复给药，２４ｈ不超过４次，用药不超过５ｄ。

【不良反应】偶见多汗、头晕、乏力、食欲减退、上腹部不适、嗜睡、皮疹等。

【制剂与规格】滴剂：１５ｍＬ，含对乙酰氨基酚８０ｍｇ／０．８ｍＬ。糖浆剂：含对乙酰氨基酚８０ｍｇ／２．５ｍＬ，每瓶１２０ｍＬ；片剂：每片含对乙酰氨基酚１６０ｍｇ。

【注意事项】对本品过敏者忌用。肝肾功不全者慎用。有心脏病、高血压、甲状腺病、糖尿病、慢性支气管炎、青光眼者禁用。肺气肿、呼吸困难、前列腺肿胀引起的排尿困难、持续或慢性咳嗽者禁用。

保泰松Ｐｈｅｎｙｌｂｕｔａｚｏｎｅ

其他名称：布他酮，苯丁唑啉（Ｂｕｔａｚｏｌｉｄｉｎ）。

【药代动力学】口服吸收完全，２ｈ血药浓度可达峰值，血浆蛋白结合率为９８％。ｔ１／２为５６～８６ｈ。可透过胎盘，进入乳汁。经肝代谢，代谢产物为羟基保泰松，羟基保泰松仍有活性。最终代谢产物经肾排泄，少量经胆汁排出。

【作用与用途】本品为吡唑酮类衍生物，抗炎作用较强，解热镇痛较弱，有促进尿酸排泄作用。用于治疗类风湿关节炎及痛风，也可用治疗绦虫病、急性淋巴管炎。

【用法与用量】口服：每次０．１～０．２ｇ，３次／ｄ，每日剂量不宜超过０８ｇ，１周无效停药，有效可减量，维持量为０．１～０．２ｇ。治疗绦．虫病、急性淋巴管炎，每次０．２ｇ，３次／ｄ，总量１．２～３ｇ，急性炎症控制，再抗绦虫治疗。

【不良反应】

１１０％的患者有不同程度反应，如恶心、呕吐、腹痛、腹泻。．

２．长期服用可致溃疡病。

３．本品可抑制甲状腺对碘的吸收，致甲状腺肿和黏液性水肿。

４．抑制骨髓，使粒细胞减少，甚至再生障碍性贫血。

５．可致血尿、中毒性肝炎等。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．用药１周无效不宜再用。

２．本品易致钠潴留水肿。

３．肝肾功能不全、高血压、溃疡病、水肿、心力衰竭、白细胞减少者禁用。

【药物相互作用】参见阿司匹林。

美洛昔康Ｍｅｌｏｘｉｃａｍ

其他名称：莫比可（Ｍｏｂｉｃ）。

【药代动力学】本品经口服吸收，进食时服用不影响吸收。９９％以上药物与血浆蛋白结合。美洛昔康代谢彻底，代谢产物约一半从尿中排出，其余从粪便中排出。ｔ１／２为２０ｈ，肝功能不全或轻、中度肾功能不全对本品药代动力学均无较大影响。老年人清除率降低。

【作用与用途】本品是一种烯醇类非甾体抗炎镇痛药，能一定程度选择性抑制ＣＯＸ－２，抑制炎症部位前列腺素合成。适用于各种痛性关节炎（类风湿关节炎、痛性骨关节炎、强直性脊柱炎）的症状治疗。

【用法与用量】成人应个体化给药。常用剂量为每日７．５～１５ｍｇ口服，１次／ｄ。注射剂仅在治疗的最初几日使用深部肌内注射，每次１５ｍｇ。血液透析的严重肾衰竭患者的每日最大剂量不应高于７．５ｍｇ。

【不良反应】

１．消化系统可见消化不良，恶心、呕吐、腹痛、便秘、气胀、腹泻、肝功能指标暂时异常、食管炎、胃及十二指肠溃疡、消化道出血。

２．血液系统可见贫血、白细胞、血小板减少。

３．神经系统可见头痛、头晕、眩晕、耳鸣、嗜睡、意识混乱、定向力障碍、情绪变化。

４．呼吸系统发生率低，偶可见哮喘发作。

５．皮肤发生率高，可见瘙痒、皮疹、口炎、荨麻疹、光敏，极少数可见多形红斑、中毒性表皮溶解坏死。

６．心血管系统发生率高，可见水肿、血压升高、心悸、面色潮红。

７．泌尿生殖系统可见肾功能指标异常［血清肌酐和（或）血清尿素升高］、急性肾衰竭，极少数可致间质性肾炎。

８．超敏反应可表现为血管性水肿。

【注意事项】

１．胃肠疾病患者应慎用。如发生消化性溃疡或消化道出血应立即停止使用。

２．因抑制肾前列腺素的合成，对肾血流和血容量减少的患者可发生肾功能失代偿，但停药后通常可恢复。

３．心、肝、肾功能损害者可引起水钠潴留，干扰利尿药的排钠作用，加重高血压和心功能不全。肝功能指标升高大多是小程度、暂时性的，如异常显著或持续升高，应停药。虚弱、老年患者对不良反应耐受性差，更易出现心、肝、肾功能损害，应谨慎应用，密切监护。

４．本品可损害受精能力，不建议用于准备怀孕的妇女和不孕症的妇女。对前列腺素合成的抑制作用可能对妊娠和胎儿发育造成不利影响，妊娠早期应用，流产和心脏畸形的危险性增加。妊娠晚期可导致心、肺、肾毒性，故本品禁用于孕妇和哺乳期妇女。

５．出现视力障碍和嗜睡等中枢神经系统紊乱的患者应避免驾车及操作机械。

【药物相互作用】

１．同时给予多种ＮＳＡＩＤｓ药物，可通过药物协同作用增加胃肠道溃疡和出血的危险。

２．本品可减少甲氨蝶呤从肾小管的分泌，特别是肾功能受损的患者应监测血常规及肾功能。

３．对应用利尿药治疗的患者应保证适当的液体摄入，并监测肾功能。

４．本品能抑制扩张血管的前列腺素，能降低抗高血压药物的效果。

５．对使用血管紧张素转化酶抑制药（ＡＣＥＩ）、血管紧张素受体拮抗剂（ＡＲＢ）治疗的已有肾功能受损的患者可导致急性肾衰竭。

６．ＮＳＡＩＤｓ通过肾前列腺素介导的作用可加强环孢素的肾毒性，应监测肾功能。

７．考来烯胺在胃肠道与本品结合，可加速其排泄。

洛索洛芬Ｌｏｘｏｐｒｏｆｅｎ

其他名称：乐松（Ｌｏｘｏｎｉｎ）。

【药代动力学】口服３０ｍｉｎ后血中浓度最高，ｔ１／２约为７５ｍｉｎ，８ｈ从尿中排出给药量的５０％。

【作用与用途】本品为非甾体抗炎镇痛药，有解热、抗炎、镇痛作用，尤其镇痛作用强。对类风湿关节炎、痛性骨关节炎、强直性脊柱炎、腰痛、肩周炎、颈肩腕综合征有抗炎镇痛作用。还可用于外伤、术后的抗炎镇痛。对急性上呼吸道感染有解热镇痛作用。

【用法与用量】口服：成人每次６０ｍｇ，２～３次／ｄ，不宜空腹服药。

【不良反应】

１．有恶心、呕吐、腹痛、腹泻、食管炎、胃及十二指肠溃疡。

２．肝功能指标暂时异常、贫血、白细胞、血小板减少。

３．头痛、头晕、嗜睡。

４．间质性肺炎、哮喘发作、间质性肾炎、急性肾衰竭。

５．有报道长期应用非甾体抗炎药可导致女性暂时性不孕。

６．过敏反应，如发热、瘙痒、皮疹、荨麻疹。

【制剂与规格】片剂：６０ｍｇ。

【注意事项】

１．消化性溃疡既往史患者用药后会使溃疡复发，应慎用。如发生消化性溃疡或消化道出血应立即停止使用。

２．血液异常患者使用该药可发生溶血性贫血等不良反应。

３．肝损害患者或有既往史者会使肝功能损害恶化或复发。肾损害或有既往史者会导致水肿、蛋白尿、血清肌酐升高、高钾等不良反应。

４．会使哮喘者病情恶化。

５．长期用药应进行血液、尿及肝肾功能检查，如出现异常应停药或采取其他治疗措施。

６．高龄患者更应注意不良反应的发生。孕妇和哺乳期妇女不宜应用。

【药物相互作用】

１．因本品有抑制血小板聚集的作用，与香豆类抗凝药（华法林）合用会增加该药的抗凝作用，导致凝血时间延长，增加出血倾向。

２．与磺酰脲类降糖药合用会增强本品的降糖作用。

３．与新喹诺酮类抗菌药（依诺沙星等）合用有可能增加本品诱发痉挛的作用。

４．与噻嗪类利尿药合用有可能减弱本品的利尿降压作用。

吲哚美辛Ｉｎｄｏｍｅｔｈａｃｉｎ

其他名称：消炎痛，美达新。

【药代动力学】口服吸收完全，１～４ｈ血浆浓度达峰值，血浆蛋白结合率为９９％。分布至全身组织，可通过胎盘，少量进入脑脊液。４８ｈ尿中排出５０％，ｔ１／２为４．５ｈ。

【作用与用途】主要通过抑制体内前列腺素合成，达到解热、镇痛和抗炎作用。本品用于治疗类风湿关节炎、强直性脊柱炎、胆绞痛、肾绞痛、偏头痛、痛经等，对恶性肿瘤或其他难以控制的发热有很好疗效。

【用法与用量】

１．口服①抗风湿：初始剂量为每次２５～５０ｍｇ，２～４次／ｄ，饭后用，日量不超过２００ｍｇ。关节炎呈持续性夜间疼痛或晨僵，可将全天量１００ｍｇ于睡前服。②抗痛风：初始剂量为每次１００ｍｇ，继之５０ｍｇ，３次／ｄ，缓解后减量。③退热：２５～５０ｍｇ，３～４次／ｄ。

２．直肠给药每次５０ｍｇ，５０～１００ｍｇ／ｄ。体弱年老者减量。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、厌食、腹痛、腹泻，致溃疡、出血或穿孔。

２．头痛、头晕、困倦，偶有精神失常。

３．粒细胞减少、溶血、贫血、紫癜、血小板减少等。

４．瘙痒、荨麻疹、结节性红斑、血管性水肿、哮喘、呼吸抑制、血压下降等。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。肠溶片剂：２５ｍｇ。胶囊剂：２５ｍｇ。栓剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ、１００ｍｇ。搽剂：１．５％，每支５ｍＬ、１０ｍＬ。乳剂：１％。

【注意事项】

１．妊娠头３个月用该药可使胎儿动脉导管闭锁，故孕妇忌用。

２．本品可自乳汁排，对婴儿引起不良反应，故哺乳期妇女禁用。

３．溃疡病、哮喘、紫癜、帕金森病和肾病患者禁用。

４．老年易出现毒副作用，慎用；１４岁以下患者不用。

５．用药期间定期查血常规及肝肾功能。

【药物相互作用】

１．本品可减少甲氨蝶呤从肾小管的分泌，特别是肾功能受损的患者应监测血常规及肾功能。

２．同时给予多种ＮＳＡＩＤｓ药物或与糖皮质激素合用，可通过药物协同作用增加胃肠道溃疡和出血的危险。

３．本品具有抑制血小板聚集的作用，与香豆类抗凝药（华法林）合用会增加本品的抗凝作用，导致凝血时间延长，增加出血倾向。

４．与胰岛素或口服降糖药合用会增强本品的降糖作用。

５．本品可升高洋地黄类药物及硝苯地平的血药浓度。

６．与噻嗪类利尿药合用时，有可能减弱本品的利尿降压作用。

萘普生Ｎａｐｒｏｘｅｎ

其他名称：消痛灵，甲氧萘丙酸，芬斯汀。

【药代动力学】本品吸收迅速完全，２～４ｈ达峰值，ｔ１／２为１２～１４ｈ，故日服２次即可。血浆结合率达９９．６％。可透入胎盘和进入乳汁。约９５％以原形或结合物从尿排出。抗炎作用为保泰松１１倍，镇痛、解热作用分别为阿司匹林的７倍、２２倍。对中度疼痛服药１ｈ后缓解，可维持７ｈ以上。

【作用与用途】本品为苯丙酸的衍生物，化学结构与吲哚美辛相似，具有抑制前列腺素合成酶的作用。本品具高效、低毒的特点。不抑制肾脏生理性前列腺素的合成，对肾血流及肾功能影响小，抑制血小板聚集的作用也很小。临床用于类风湿关节炎、骨关节炎、强直性脊柱炎、急性痛风、运动系统的慢性变性疾病、痛经等，对轻、中度疼痛疗效肯定。

【用法与用量】

１．口服①抗风湿：每次２５０ｍｇ，２次／ｄ，每日早、晚各１次或每晚２５０～５００ｍｇ。②止痛：首次５００ｍｇ，以后每次２５０ｍｇ，必要时每６～８ｈ一次。③抗痛风：首次７５０ｍｇ，以后每次２５０ｍｇ，每８ｈ一次，直至急性发作停止。④痛经：首次５００ｍｇ，必要时２５０ｍｇ，６～８ｈ一次。

２．直肠给药每次２５０ｍｇ，一日２次。

【不良反应】毒性较低，不良反应较少。

１．头痛、鼻塞、嗜睡、耳鸣、眩晕等。

２．恶心、呕吐、消化不良、便秘、胃烧灼感、胃痛不适。

３．过敏者可引起胸闷、呼吸困难、哮喘发作。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ、０．２ｇ。

【注意事项】

１．对阿司匹林或其他非甾体抗炎药过敏者，对该药有交叉过敏反应，应禁用；有哮喘病史者禁用；孕妇、哺乳期妇女禁用。

２．原发性高血压、血友病及出血性疾病、消化道溃疡患者及心肾功能不全者慎用。

３．长期应用注意测血常规及肝肾功能。

【药物相互作用】

１．同时给予多种ＮＳＡＩＤｓ药物，可通过药物协同作用增加胃肠道溃疡和出血的危险。

２．增加环孢素中毒的风险。

３．余同乐松。

布洛芬Ｉｂｕｐｒｏｆｅｎ

其他名称：芬必得（Ｆｅｎｂｉｄ）。

【药代动力学】口服迅速吸收，生物利用度为８０％，１～２ｈ血浓度达高峰，血浆蛋白结合率为９９％。可缓慢进入滑膜腔，透入胎盘。ｔ１／２为２ｈ，经肝代谢，由肾排出。

【作用与用途】本品为苯丙酸衍生物。通过抑制花生四烯酸代谢中的环氧化酶而减少前列腺素的合成而产生较强的抗炎、抗风湿及解热镇痛作用，抗炎镇痛作用比吲哚美辛弱，比阿司匹林镇痛作用强７倍，解热作用强２２倍，毒性较小。用于类风湿关节炎，强直性脊柱炎，骨关节炎，急性痛风、牙痛、痛经所致轻、中度疼痛及各种原因引起的发热。不耐受阿司匹林毒性作用者可使用该药。

【用法与用量】口服：①抗风湿，每次０．２～０．４ｇ，３次／ｄ，饭时或饭后服。②治疗轻、中度疼痛，０．２～０．４ｇ，４～６ｈ一次。成人最大量为每日２．４ｇ。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、胃痛、胃烧灼感、消化不良、腹痛、腹泻、便秘等。

２．头痛、头晕、耳鸣、眩晕、精神紧张。

３．皮肤瘙痒、过敏性皮疹、荨麻疹。

４．下肢水肿或体重增加。

５．血便、柏油便、过敏性肾炎、膀胱炎、肾病综合征、肾乳头坏死、肾衰竭。

６．支气管痉挛、视力模糊、耳聋、肝功能减退、神志恍惚、嗜睡、失眠、心悸等。

【制剂与规格】片剂：０．１ｇ、０．２ｇ。缓释胶囊剂（芬必得）：０．３ｇ／粒，每次１～２粒，每日２次。波菲特液体药膜：每瓶（５０ｍＬ）含布洛芬２．５ｇ。

【注意事项】

１．用药不超过５ｄ，解热不超过３ｄ。

２．对阿司匹林或其他非甾体抗炎药过敏者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

３．有胃肠病，出血性疾病，心、肾、肝功能不全，原发性高血压，哮喘者慎用。

４．小儿可在监护下用。

【药物的相互作用】参见阿司匹林。

酮洛芬Ｋｅｔｏｐｒｏｆｅｎ

其他名称：酮基布洛芬，优洛芬，奥鲁地（Ｏｒｕｄｉｓ）。

【药代动力学】口服吸收迅速、完全，０．５～２ｈ血浓度即达峰值。体内分布以胃、小肠、肾最多，肝、血浆内少，肌肉、骨骼最少。血浆蛋白结合率为９４％。２４ｈ尿排出３０％～９０％，ｔ１／２为１．６～４ｈ。

【作用与用途】本品为苯丙酸类衍生物，属非甾体抗炎药，作用机制同布洛芬，具镇痛、解热、抗炎、抗风湿作用，能抑制血小板聚集，延长出血时间。抗炎作用强于布洛芬，抗炎镇痛作用比阿司匹林强约１５０倍，解热作用为吲哚美辛的４倍、阿司匹林的１００倍，毒性只及吲哚美辛的１／２０。用于类风湿关节炎、骨关节炎、强直性脊柱炎及外伤、术后疼痛的治疗。

【用法与用量】口服：每次５０ｍｇ，３～４次／ｄ，或开始每次１００ｍｇ，３次／ｄ，以后改为２次／ｄ，饭后服。

【不良反应】

１．主要为恶心、呕吐、腹痛、腹泻、消化不良，少见胃溃疡及出血。

２．可有心悸、多汗、头痛、嗜睡、皮肤瘙痒。

３．偶见粒细胞减少、再生障碍性贫血等。

【制剂与规格】片剂或胶囊剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．胃及十二指肠溃疡患者，孕妇、哺乳期妇女及过敏者慎用。

２．１４岁以下儿童不宜服用。

３．肝肾功能不全者慎用。

４．不宜与抗凝药合用。

【药物相互作用】

１．同时给予多种ＮＳＡＩＤｓ药物，可通过药物协同作用增加胃肠道溃疡和出血的危险。

２．与磺酰脲类降糖药合用会降低本品的肾脏清除率。

３．与噻嗪类利尿药合用时，有可能减弱该药的利尿降压作用。

４．与硝苯地平合用本品的血药浓度增高。

５．抗酸药不影响该药的吸收。

噻洛芬酸ＴｉａｐｒｏｆｅｎｉｃＡｃｉｄ

其他名称：异噻酮布洛芬，苯噻丙酸，安得返（Ａｒｔｉｆｌａｍ）。

【药代动力学】服药后１ｈ血药浓度达峰值，血浆蛋白结合率为９８％，２４ｈ内５０％以上由肾排出。

【作用与用途】本品属丙酸类非甾体抗炎镇痛药，有解热作用。抑制前列腺素作用较双氯芬酸、吲哚美辛更强，抗炎镇痛作用强于布洛芬。本品缓解症状效果好，用于各种关节疾病所致关节疼痛、僵硬，运动器官炎症及非炎症性疼痛，术后疼痛，扭伤及软组织病变等。

【用法与用量】１．口服每次１００～２００ｍｇ，３次／ｄ。

２．肛门塞入每次３００ｍｇ，２次／ｄ。

３．肌内注射每次２００ｍｇ，１～２次／ｄ，最多６００ｍｇ；粉针剂在使用时应溶解在２％苯甲醇注射液３ｍＬ内。

【不良反应】

１．消化不良、胃疼、胃灼热感、恶心、呕吐、腹痛、便秘。

２．罕见嗜睡、疲劳、头痛、头晕、过敏性休克、水肿、口腔溃疡、皮肤干燥发痒，以及白细胞增多、嗜酸性粒细胞增多、氨基转移酶暂时升高、血小板凝集障碍。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ、３００ｍｇ。缓释片剂：３００ｍｇ。缓释胶囊剂：３００ｍｇ。栓剂：３００ｍｇ。粉针剂：２００ｍｇ。

【注意事项】

１．溃疡病患者、对该类药过敏者、幼儿、孕妇、哺乳期妇女禁用。

２．与抗凝药合用注意根据凝血酶原时间调整剂量。

３．注射局部可有疼痛，要更换部位。

芬布芬Ｆｅｎｂｕｆｅｎ

其他名称：联苯丁酮酸，喜宁保。

【药代动力学】口服后２～４ｈ后血药浓度达峰值，血浆蛋白结合率达９８％，ｔ１／２为１２～１７ｈ，经尿排出。

【作用与用途】本品为苯丙酸衍生物，与布洛芬为同类药，为一长效非甾体抗炎镇痛药。作用较布洛芬强，对胃刺激性小。在体内代谢为联苯乙酯，从而抑制前列腺素的合成，产生抗炎作用。本品为联苯乙酯的前体，口服对胃肠道刺激小。用于类风湿关节炎、强直性脊柱炎及痛风的治疗。亦可用于缓解牙痛、外伤术后疼痛。

【用法与用量】口服：０．６～０．９ｇ／ｄ，一次或分次服，多数晚上服用０６ｇ即可。一日总量不得超过０．９ｇ。．

【不良反应】同布洛芬。少数病例会出现胃肠道反应、头晕、皮疹、白细胞数降低，个别病例有氨基转移酶微升现象，停药１周后可自行消失。

【制剂与规格】片剂或胶囊剂：０．１５ｇ、０．３ｇ。

【注意事项】

１．１４岁以下儿童不宜服用。

２．孕妇、哺乳期妇女慎用。

３．胃及十二指肠溃疡者，心、肝、肾功能不全者，哮喘者慎用。

４．不宜与抗凝药合用。

【药物的相互作用】参见阿司匹林。

氟比洛芬Ｆｌｕｒｂｉｐｒｏｆｅｎ

其他名称：苯氟布洛芬，氟布洛芬，氟联苯丙酸。

【药代动力学】口服易吸收，１．５ｈ血浓度达峰值，蛋白结合率为９９％，ｔ１／２为３～４ｈ。经肝代谢，由肾脏排出。

【作用与用途】本品为烷基苯丙酸类非甾体抗炎镇痛药，主要通过抑制前列腺素合成酶，使前列腺素合成减少。抗炎作用为阿司匹林的２５０倍，镇痛作用为阿司匹林的５０倍。主要用于缓解类风湿关节炎、骨性关节炎、强直性关节炎的关节肿痛。

【用法与用量】口服：每次５０ｍｇ，３～４次／ｄ。病情严重或恶化剂量可增至３００ｍｇ／ｄ，分３次服。

【不良反应】消化不良，胃灼热感、胃痛，偶有皮疹。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。缓释片剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。

【注意事项】

１．消化道溃疡病、哮喘及对其他非甾体抗炎药物过敏者慎用。

２．孕妇及哺乳期妇女用药安全性未定。

【药物相互作用】

１．本品可升高甲氨蝶呤的血药浓度，增强其毒性。

２．本品可降低β受体阻断药及ＡＣＥＩ类降压药的抗高血压作用。

３．与钙通道阻断药合用，发生胃肠道出血的危险性增加。

４．与阿司匹林合用，本品的血药浓度降低５０％，生物利用度也降低，故两药不宜合用。

５．余同洛索洛芬。

酮咯酸氨基丁三醇ＫｅｔｏｒｏｌａｃＴｒｏｍｅｔｈａｍｉｎｅ

其他名称：酮咯酸，痛力克（Ｔｏｒｏｌａｃ）。

【药代动力学】口服吸收完全，口服３０～４０ｍｉｎ、肌内注射４０～５０ｍｉｎ可达药浓度峰值，生物利用度为８０％，血浆结合率高达９９％，１０％可通过胎盘，９０％由肾排出，ｔ１／２为５．３ｈ。

【作用与用途】本品为吡咯烷羧酸衍生物。药理作用似吲哚美辛。通过抑制环氧化酶而抑制了前列腺素的合成，发挥镇痛作用。尚有抗炎、解热作用。全身镇痛强，５～３０ｍｇ相当于阿司匹林６５０ｍｇ或对乙酰氨基酚５００～１０００ｍｇ。肌内注射３０ｍｇ，镇痛强度与吗啡１２ｍｇ或哌替啶１００ｍｇ相当。该药抑制花生四烯酸及胶原诱导的血小板聚积，因而有抗血小板凝集及血栓形成作用。临床用于镇痛抗炎。

【用法与用途】

１．肌内注射用于短期疼痛，首剂３０～６０ｍｇ，连续用每次１５～３０ｍｇ，６ｈ一次。第１日可用至１５０ｍｇ，以后每日最大量１２０ｍｇ。术后痛，首剂３０ｍｇ，以后４～６ｈ一次，用１０～３０ｍｇ，用药不超过５ｄ。

２．口服每次１０ｍｇ，４～６ｈ一次，最大量为每日４０ｍｇ。

【不良反应】

１．肌内注射用药５ｄ以上可有嗜睡（７％）、注射部位疼痛（２％）、出汗（１％）、恶心（１％）、头痛、眩晕、呕吐、瘙痒、血管扩张、消化不良（低于１％）。口服亦可有以上不良反应。

２．有胃肠道并发症肾功损害致死者的报道。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。注射液：１ｍＬ，含酮咯酸氨基丁三醇３０ｍｇ、氯化钠４．３５ｍｇ、无水乙醇０．１ｇ。

【注意事项】

１．本品不宜长期使用，以免发生消化道不良反应。

２．有过敏史、神经性水肿、哮喘、肾功不全者及儿童禁用。

３．产科手术及分娩过程疼痛禁用。

４．出血时间延长者、肝肾功能不全者、老人及哺乳期妇女慎用。

５．不可与抗凝药合用。

【药物相互作用】

１．同时给予多种ＮＳＡＩＤｓ药物，可通过药物协同作用增加胃肠道溃疡和出血的危险。

２．与噻嗪类利尿药合用时，有可能减弱该药的利尿降压作用。

吡罗昔康Ｐｉｒｏｘｉｃａｍ

其他名称：炎痛喜康。

【药代动力学】口服吸收慢，但完全，４ｈ血药浓度达峰值，有肠肝循环，ｔ１／２为３５～４６ｈ，血浆蛋白结合率为９９％，半衰期长，多次给药易蓄积，每日１次给药可使血浆浓度稳定，维持２４ｈ。经肝代谢，以羟化产物或与葡萄糖醛酸结合形式从尿中排出，３３％由粪便排出。

【作用与用途】本品属苯丙噻嗪类长效抗炎药，具有很强的解热、镇痛、抗炎、抗风湿作用。本品２０ｍｇ与３．９ｇ的阿司匹林抗风湿作用相当。本品抑制前列腺素合成酶，同时还抑制白细胞向炎症部位移动和溶酶体的释放。临床用于类风湿关节炎、骨关节炎、强直性脊柱炎、痛风性关节炎，可使疼痛及炎症肿胀缓解，但不能改变其进展。

【用法与用量】

１．口服每次２０ｍｇ，１次／ｄ，或１０ｍｇ，２次／ｄ。急性疼痛，每次４０ｍｇ，１次或分次服，可用４～６ｄ，不可长期用。

２．肌内注射一次１０～２０ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】

１．主要是胃肠道症状，长期可致胃溃疡、胃出血、糜烂性胃炎等。

２．少数有头晕、眩晕、耳鸣、头痛、偶有失眠、精神紧张、抑郁。

３．偶有皮疹、瘙痒、瘀斑、多形红斑、中毒性上皮坏死。

４．偶见粒细胞减少、血小板减少、贫血。

５．偶见水肿、血尿、血尿素升高，个别发生高血压、低血糖、视力模糊、眼部红肿等。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。注射液：２０ｍｇ（２ｍＬ）、１０ｍｇ（１ｍＬ）。胶囊剂（费定）：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

【注意事项】

１．过敏者（包括对同类药物）忌用。

２．活动性胃溃疡者及心、肝、肾功能不全者禁用。

３．孕妇、哺乳期妇女不宜用。

４．凝血障碍、哮喘、原发性高血压患者慎用。

５．长期应用需复查肝肾功能及血常规等。

【药物相互作用】

１．同时给予多种ＮＳＡＩＤｓ药物，可通过药物协同作用增加胃肠道溃疡和出血的危险。

２．本品可升高甲氨蝶呤的血药浓度，增强其毒性。

３．本品可降低β受体阻断药及ＡＣＥＩ类降压药的抗高血压作用。

４．本品可降低保钾利尿药的利尿作用，引起高血钾。

５．与他克莫司合用可能会导致急性肾衰竭，应避免合用。

６．余同洛索洛芬。

萘丁美酮Ｎａｂｕｍｅｔｏｎｅ

其他名称：萘普酮。

【药代动力学】口服１ｇ，６ｈ血药浓度达峰值（２２μｇ／ｍＬ），维持１３ｈ，蛋白结合率为９９％，广泛分布于人体各组织。８０％经尿排出，ｔ１／２为２４ｈ。

【作用与用途】本品为长效非酸性的非甾体抗炎药，本品为前体药，无活性，在体内转化为具有活性的６－甲氧基－２－苯乙酸而产生药理作用。对前列腺素合成抑制作用弱，具有抗炎、镇痛、解热作用。作用与萘普生相当，不良反应较其他非甾体抗炎药小。治疗量对胃肠道、血小板的影响小且半衰期长为其特点。临床用于类风湿关节炎、骨关节炎、软组织损伤、强直性脊柱炎、痛风、红斑性狼疮。

【用法与用量】口服：每次１ｇ，１次／ｄ。睡前服。老年人日量不应超过１ｇ。

【不良反应】少数人有胃痛、食欲减退、腹胀、恶心、便秘、头晕、嗜睡、瘙痒、药疹等。

【制剂与规格】片剂：０．５ｇ。

【注意事项】

１．孕妇及哺乳期妇女禁用。

２．对阿司匹林过敏、活动性胃肠炎症、严重肝功能不全、哮喘患者忌用。

３．肾功能不全（Ｃｃｒ＜３０ｍＬ／ｍｉｎ）、有胃肠病史者在严密观察下应用。

双氯芬酸钠ＤｉｃｌｏｆｅｎａｃＳｏｄｉｕｍ

其他名称：双氯灭痛，扶他林。

【药代动力学】口服后１～２ｈ即达血药浓度峰值，蛋白结合率为９９．７％，ｔ１／２为１～２ｈ。经肝代谢，６０％由尿中排出。具有药效强、不良反应小、排泄快、长期用无蓄积作用等特点。

【作用与用途】本品属苯乙酸类非甾体抗炎镇痛药，具有显著的镇痛、抗炎、解热、抗风湿作用，其作用比吲哚美辛强２～２．５倍，比阿司匹林强２５～５０倍。临床用于类风湿关节炎、骨关节炎、强直性脊柱炎、创伤和术后中等度疼痛及各种炎症所致发热、痛经等。

【用法与用量】

１．口服每次２５ｍｇ，３次／ｄ；肠溶片，每次５０～１００ｍｇ，２次／ｄ。

２．肛门给药

５０ｍｇ，２次／ｄ。

３．深部臀肌内注射每次７５ｍｇ，１次／ｄ，必要时数小时后再注射１次。

４．外用涂患处，４次／ｄ。

【不良反应】

１．胃肠道反应少见，罕见胃肠出血、嗜睡、水肿、肝功能异常、过敏反应等。

２．个别患者有感觉异常、视觉障碍、耳鸣、失眠、惊厥、湿疹、多形红斑、脱发、中毒性表皮坏死松解症、急性肾衰竭、尿异常、间质性肾炎、肾病综合征、血小板减少、白细胞减少、溶血性贫血、再生障碍性贫血、肝功能损害等。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。栓剂：５０ｍｇ。注射液：７５ｍｇ（２ｍＬ）。肠溶片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。肠溶胶囊剂：５０ｍｇ、１００ｍｇ。缓释片剂：５０ｍｇ、７５ｍｇ、１００ｍｇ。乳胶剂：１％，每管２０ｇ。

【注意事项】

１．消化性溃疡、过敏者禁用。

２．肝肾功不全者、孕妇及哺乳期妇女慎用。

３．高血压、心力衰竭、凝血障碍者及老年患者应严密观察。

４．饭前服用。

【药物相互作用】

１．丙磺舒可使本品排泄减少，血药浓度升高，毒性增强。

２．与地高辛、硝苯地平合用时血药浓度升高。

３．与双香豆素、甲氨蝶呤及其他水杨酸类药物合用可增强它们的作用和毒性。

４．饮酒可增加本品的胃肠道不良反应。

舒林酸Ｓｕｌｉｎｄａｃ

其他名称：磺酰茚酸，硫茚酸，奇诺力（Ｃｌｉｎｏｒｉｌ），炎必灵（Ｉｍｂ⁃ａｒｏｎ）。

【药代动力学】本品口服吸收率为８８％～９０％，ｔｍａｘ为１～２ｈ，食物可延长其达峰时间。约９５％与血浆蛋白结合。活性硫化代谢物的ｔ１／２为１４ｈ，故本品具有长效抗炎作用。药物最终以原形或无活性代谢物形式通过粪便及尿液排出。

【作用与用途】本品为异丁芬酸类抗炎镇痛药。它的前体为亚砜的形式，代谢后为硫化物。具有可逆的抑制环氧化酶作用，减少前列腺素的合成的作用而产生抗炎、镇痛、解热作用。本品特点是：高效、快速缓解症状；抗风湿治疗剂量与阿司匹林相当，但较后者毒副作用明显减少；长期用耐受性好；硫化物半衰期长达１６ｈ，可缓解２４ｈ内的疼痛炎症。临床用于类风湿关节炎、骨关节炎、强直性脊柱炎、幼年特发性关节炎、急性痛风性关节炎等的治疗。

【用法与用量】口服：①关节炎、强直性关节炎，１５０～２００ｍｇ，２次／ｄ，最大量每日４００ｍｇ，维持７～１４ｄ，后减量。②急性痛风性关节炎，２００ｍｇ２次／ｄ，７ｄ已足够。均与食物同服。，

【不良反应】一般不良反应轻，耐受较好。主要不良反应有胃肠胀气痛、厌食、消化不良、恶心、腹泻、便秘；皮疹、瘙痒、头痛、头晕、耳鸣、水肿等。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。

【注意事项】

１．对非甾体抗炎药过敏者、活动性胃出血者、儿童（幼年特发性关节炎除外）、孕妇、哺乳期妇女禁用。

２．胃肠道溃疡，有出血史、肝肾功能不全者及肾结石患者慎用。

３．过敏综合征患者忌用。

【药物的相互作用】

１．与利尿药合用可降低其利尿降压作用。

２．与氧氟沙星合用可使中枢兴奋性增高，癫痫发作的危险性增加。

３．与双香豆素、华法林、甲氨蝶呤及其他水杨酸类药物合用可增强它们的作用和毒性。

依托度酸Ｅｔｏｄｏｌａｃ

其他名称：安通停。

【药代动力学】服药后１ｈ可达血药浓度峰值，４ｈ，该药９９％与血浆蛋白结合。经肝脏代谢，７４％经尿排出，１９％经粪便排出。２ｈ排出６０％，２ｄ排出９２％。

【作用与用途】本品为吡喃羧酸类非甾体抗炎镇痛药。在炎症部位选择性地抑制前列腺素的合成。抑制环氧化酶－２（ＣＯＸ－２），对环氧化酶－１（ＣＯＸ－１）影响小，胃肠道不良反应小。抗风湿作用为阿司匹林的１０倍，止痛作用为阿司匹林的２～３倍。持续时间长。无蓄积现象。用于类风湿关节炎，骨关节炎及其他轻、中度疼痛的治疗。

【用法与用量】口服：每次２００ｍｇ，２次／ｄ，可长期用。需要时可６００ｍｇ／ｄ，分次服。

【不良反应】本品耐受较好，不良反应少，轻度不良反应暂时无须停药。

１．胃肠道症状有恶心、呕吐、腹痛、腹泻、便秘等。

２．头痛、头晕、倦睡、失眠、抑郁等。

３．皮疹、瘙痒。

４．水肿、耳鸣、疲劳、尿频等。

【制剂与规格】胶囊剂：２００ｍｇ。

【注意事项】

１．对非甾体抗炎药过敏者、溃疡病者禁用。

２．孕妇、哺乳期妇女慎用。

３．对肝肾功能损伤者要调整用药剂量。

４．用药期间要注意血小板变化。

【药物相互作用】

１．与地高辛合用，使其血药浓度升高，毒性增强。

２．与阿仑膦酸钠合用，胃肠道刺激作用加重。

３．与钙通道阻断药合用，发生胃肠道出血的危险性增加。

４．余同萘普生。

尼美舒利Ｎｉｍｅｓｕｌｉｄｅ

其他名称：普威，力美松。

【药代动力学】口服１～２ｈ达血药浓度峰值，持续６～８ｈ。经肾排出，ｔ１／２为２～３ｈ。

【作用与用途】本品对环氧化酶的两个异构体中的ＣＯＸ－２（诱导酶）具有高度选择性抑制作用，对ＣＯＸ－１不产生作用。故不影响胃内保护性前列腺素的合成，因而极大减少了消化道溃疡和出血的不良反应。本品是一种新型和特效的非甾体抗炎药，其有抗炎、镇痛、解热作用。其抗炎作用为保泰松的１７倍，阿司匹林的１００倍，抗炎痛的３倍，布洛芬的１０倍。本品有明显镇痛作用，为阿司匹林的２５倍，醋氯芬的２００倍，与吲哚美辛、双氯芬酸钠、吡罗昔康相似，解热作用亦与这三者相似。主要用于类风湿关节炎，骨关节炎，手术、创伤疼痛，痛经及上呼吸道感染发热的症状治疗。

【用法与用量】成人一次１００ｍｇ，２次／ｄ，餐后服用。儿童常用剂量５ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），分２～３次服用。

【不良反应】不良反应少，偶见胃灼热、恶心、胃痛，均轻微短暂，极少有过敏性皮疹。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．溃疡病活动期、肾功能不全、过敏者禁用。

２．有消化道疾病、有出血病史者慎用。

３．不宜与抗凝药合用，用药后视力下降应停药。

４．孕妇、哺乳期妇女不宜用。

塞来昔布Ｃｅｌｅｂｒｅｘ

其他名称：西乐葆。

【药代动力学】口服吸收好，２～３ｈ可达血浆浓度峰值。本品主要经肝脏代谢，ｔ１／２为８～１２ｈ。

【作用与用途】本品特异性地抑制ＣＯＸ－２，抑制前列腺素生成，达到抗炎、镇痛、解热作用。对ＣＯＸ－１没有抑制作用。用于缓解骨关节炎和类风湿关节炎的症状和体征。

【用法与用量】口服：①骨关节炎，每次２００ｍｇ，１次／ｄ。②类风湿关节炎，每次１００～２００ｍｇ，１～２次／ｄ。③家族性腺瘤息肉，每次４００ｍｇ，２次／ｄ。

【不良反应】

１．主要有头痛、头晕、失眠、恶心、腹痛、腹泻、便秘、消化不良、胀气、呕吐、肝功能损害等。

２．可使严重心血管血栓事件、心肌梗死、脑卒中的发生风险增加，甚至可能致死。

【制剂与规格】胶囊剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。

【注意事项】

１．对阿司匹林（或其他非甾体抗炎药）过敏者禁用。已知对磺胺过敏者禁用。

２．哮喘、支气管痉挛、冠状动脉搭桥术后、重度肝功能不全、进行性肾脏疾病等患者避免服用。

３．对妊娠益处大于对胎儿危害时可考虑用，但妊娠超过３个月时禁用。哺乳期妇女不用。

【药物相互作用】

１．与阿司匹林合用增加胃肠道溃疡和出血的危险，但不应停用防治心血管疾病所用小剂量阿司匹林。

２．本品具有抑制血小板聚集的作用，与香豆类抗凝药（如华法林）合用时会增加本品的抗凝作用，从而导致凝血时间延长，增加出血倾向。

３．本品可降低β受体阻断药、利尿药及ＡＣＥＩ类降压药的抗高血压作用。

４．与氟康唑同服本品血药浓度升高２倍。接受氟康唑治疗者应给本品最低推荐量。

５．与含铝和镁的抗酸药合用本品血药浓度降低。

依托考昔Ｅｔｏｒｉｃｏｘｉｂ

其他名称：安康信（ＡＲＣＯＸＩＡ）。

【药代动力学】口服吸收好，１ｈ可达血浆浓度峰值。生物利用度为８０％～９０％，代谢物经尿排出，ｔ１／２为２２ｈ。

【作用与用途】本品属非甾体抗炎药，是双吡啶基衍生物，为ＣＯＸ－２抑制药，特异性地抑制ＣＯＸ－２，抑制前列腺产生，达到抗炎、镇痛作用。对ＣＯＸ－１没有抑制作用。用于治疗急性痛风性关节炎、类风湿关节炎、骨关节炎等。

【用法与用量】口服：成人每次６０～１２０ｍｇ，１次／ｄ。治疗急性痛风性关节炎最多使用８次。

【不良反应】

１．胃肠道反应少见，罕见腹痛、口腔溃疡、呕吐、腹泻、胃肠出血、头晕、头疼、嗜睡、焦虑、失眠、味觉障碍、充血性心力衰竭、高血压、血栓形成的风险增加、血管性水肿、过敏反应等。

２．肾衰竭，一般停药后可恢复。

【制剂与规格】片剂：６０ｍｇ、９０ｍｇ、１２０ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用。急性消化性溃疡、出血患者禁用。

２．高血压、心力衰竭、凝血机制障碍、冠状动脉搭桥术后、近期发生的心肌梗死、充血性心力衰竭、脑血管病、重度肝功能不全、进行性肾脏疾病等患者避免服用。

３．对孕妇、哺乳期妇女的影响尚不明确。

【药物相互作用】

１．与阿司匹林合用增加胃肠道溃疡和出血的危险。但不应停用防治心血管疾病所用小剂量阿司匹林。

２．因本品可抑制血小板聚集，与香豆类抗凝药（华法林）合用会增加该药的抗凝作用，导致凝血时间延长，增加出血倾向。

３．可降低血管紧张素转化酶抑制药、血管紧张素受体拮抗剂类降压药的抗高血压作用。

４．与选择性５－ＨＴ抑制药合用可增加出血的危险。

第二节 免疫抑制剂

环磷酰胺Ｃｙｃｌｏｐｈｏｓｐｈａｍｉｄｅ

其他名称：安道生。

【药代动力学】口服后吸收完全，约１ｈ血药浓度达峰值，生物利用度为７４％～７９％，药物本身不与清蛋白结合，代谢物５０％与清蛋白结合。静脉注射后ｔ１／２为４～６．５ｈ，通过肾脏排泄。

【作用与用途】本品为氮芥类双功能烷化剂，既是广谱抗肿瘤药，又是免疫抑制剂。可干扰ＤＮＡ、ＲＮＡ的功能，抑制ＤＮＡ的合成，抑制细胞增殖，非特异性地杀伤抗原敏感性小淋巴细胞，限制其转化为免疫母细胞。对体液免疫、细胞免疫均有抑制作用。

目前多与其他抗肿瘤药物组成联合化疗方案。详见第二章“抗肿瘤药物”。作为免疫抑制剂用于自身免疫性疾病如严重类风湿关节炎、系统性红斑狼疮、肾病综合征、特发性血小板减少性紫癜等。

【用法与用量】

１．静脉注射成人一次１００～２００ｍｇ，１次／ｄ或隔日１次，连用４～６周。冲击疗法治疗系统性红斑狼疮，每月１次，每次１ｇ，连用６个月，改为每３个月１次。

２．成人口服给药一次５０～１００ｍｇ，１～２次／ｄ，连用４～６周。１个疗程总量为１０～１５ｇ。

【不良反应】主要有脱发、食欲减退、恶心、呕吐、口腔炎、肝药酶升高、肝细胞坏死、出血性膀胱炎、生殖毒性如停经、精子缺乏、骨髓抑制所致的白细胞和血小板减少、致癌、感染发生率提高等。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。粉针剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。

【注意事项】

１．禁用于孕妇和哺乳期妇女。

２．慎用于骨髓抑制、肝肾功能不全、泌尿系结石及感染患者。

３．为预防肾毒性，用药期间应大量饮水，保证足够的液体摄入和尿量。

【药物相互作用】

１．别嘌醇可增加本品的骨髓毒性。

２．大剂量巴比妥类、糖皮质激素类药物可影响本品的代谢，增强其急性毒性反应。

甲氨蝶呤Ｍｅｔｈｏｔｒｅｘａｔｅ

【药代动力学】口服吸收良好，１～５ｈ血药浓度达峰值，肌内注射０．５～１ｈ血药浓度达峰值。血浆蛋白结合率为５０％。经肝脏代谢，主要从尿排出。清除率个体差异大，老年患者和有胸腹腔积液时清除延迟。

【作用与用途】本品为叶酸还原酶抑制剂，是细胞周期特异性抗代谢、抗肿瘤药物。可使ＤＮＡ的生物合成受到明显抑制。对体液免疫的抑制作用强于细胞免疫。有很强的抗炎作用。用于治疗白血病、肿瘤（详见第二章“抗肿瘤药物”），还可用于治疗类风湿关节炎、强直性脊柱炎、银屑病性关节炎、多发性肌炎等自身免疫性疾病。

【用法与用量】治疗类风湿关节炎因人而异，理想的用药剂量是疗效最大、毒性最小。多数主张每周给药１次，初始剂量为７．５ｍｇ，逐渐增加剂量，多数患者需要１０～２０ｍｇ。治疗银屑病关节炎剂量要高于类风湿关节炎。可口服、皮下注射、肌内注射、静脉注射。

【不良反应】

１．主要不良反应有脱发、食欲减退、恶心、呕吐、腹痛、腹泻、消化不良、体重减轻、肝药酶升高、肝细胞坏死、骨髓抑制所致的白细胞和血小板减少、抑郁、头痛、疲惫、乏力等。

２．甲氨蝶呤所致的急慢性肺毒性在类风湿关节炎的治疗中常见，表现为间质性肺炎、肺纤维化等。患者可有发热、咳嗽、呼吸困难。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ、５ｍｇ、１０ｍｇ。粉针剂：５ｍｇ、１０ｍｇ、２５ｍｇ、５０ｍｇ、１００ｍｇ、１０００ｍｇ。

【注意事项】

１．禁用于孕妇和哺乳期妇女，极度衰竭、骨髓抑制者，以及肝、肾、心、肺功能不全者。

２．慎用于患有感染性疾病、消化性溃疡的患者。

３．叶酸可以减轻甲氨蝶呤的不良反应，每日或每周口服１ｍｇ不影响其疗效。

【药物的相互作用】

１．水杨酸类、磺胺类等与本品竞争结合血浆蛋白，使血药浓度增加，毒性增强。

２．与头孢菌素、卡那霉素、羟基脲合用可降低本品疗效。

３．本品可增加抗凝血作用，与其他抗凝药物合用应慎重。

４．摄入乙醇会增加本品的肝毒性。

来氟米特Ｌｅｆｌｕｎｏｍｉｄｅ

其他名称：爱若华。

【药代动力学】口服后吸收迅速，主要分布于肝、肾、皮肤，血浆蛋白结合率大于９９％，６～１２ｈ血药浓度达峰值，生物利用度为８０％。ｔ１／２为１０ｄ。大部分经肝脏代谢，代谢产物经尿及胆汁排出。

【作用与用途】本品为具有抗增殖活性的异噁唑类免疫抑制剂，作用机制主要是抑制二氢乳酸脱氢酶的活性，从而影响活化淋巴细胞的嘧啶合成。本品具有抗炎作用。用于治疗成人类风湿关节炎、狼疮性肾炎，有改善病情作用。还可用于银屑病性关节炎、韦格纳肉芽肿等。

【用法与用量】口服：治疗成人类风湿关节炎，为了快速达到稳态血药浓度，建议开始治疗的最初３ｄ给予负荷剂量５０ｍｇ／ｄ，之后根据病情给予维持剂量１０ｍｇ／ｄ或２０ｍｇ／ｄ。治疗狼疮性肾炎，根据病情选择适当剂量，推荐剂量为２０～４０ｍｇ，１次／ｄ，病情缓解后适当减量。可与糖皮质激素联用，或遵医嘱。

【不良反应】主要有腹泻、瘙痒、可逆性肝脏氨基转移酶（ＡＬＴ和ＡＳＴ）升高、脱发、皮疹等。还可有血压升高、白细胞下降、头痛、头晕、背疼等。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者及严重肝脏损害患者禁用。有肝脏损害和明确的乙肝或丙肝血清学指标阳性的患者慎用。

２．服药初始阶段应定期检查肝功能和白细胞，检查间隔视患者情况而定。如果肝药酶升高在正常值的２倍以内，继续观察。如果ＡＬＴ升高至正常值的２～３倍，减半量服用，继续观察，若ＡＬＴ继续升高或不降，应中断治疗。

３．免疫缺陷、未控制的感染、活动性胃肠道疾病、肾功能不全、骨髓发育不良的患者慎用。

４．治疗期间出现白细胞下降，调整剂量或中断治疗的原则如下：①若白细胞不低于３．０×１０９／Ｌ，继续服药观察。②若白细胞在２．０×１０９／Ｌ～３．０×１０９／Ｌ之间，减半量服药观察。继续用药期间，多数患者可以恢复正常。若复查白细胞仍低于３．０×１０９／Ｌ，中断服药。③若白细胞低于２．０×１０９／Ｌ，中断服药。建议粒细胞计数不低于１．５×１０９／Ｌ。

５．不育的男性应考虑中断服药，同时服用考来烯胺。

６．服药期间不应使用免疫活疫苗。

７．罕见间质性肺炎的发生，有肺部疾病者，请慎用或遵医嘱。

８．孕妇及尚未采取可靠避孕措施的育龄妇女及哺乳期妇女禁用。

９．年龄小于１８岁的患者，建议不使用本品。

１０．如果剂量过大或出现毒性时，可给予考来烯胺或活性炭加以消除。

【药物相互作用】

１．应用考来烯胺或活性炭，血浆中本品浓度很快减少。

２．与其他肝毒性药物合用可能增加不良反应。

３．本品可使血浆游离双氯芬酸和布洛芬的浓度升高１３％～５０％，可使血浆游离甲苯磺丁脲浓度升高１３％～５０％。

４．单剂量本品和利福平联合使用，本品峰浓度较单独使用时升高约４０％，两药合用应慎重。

硫唑嘌呤Ａｚａｔｈｉｏｐｒｉｎｅ

其他名称：依木兰（Ｉｍｕｒａｎ），Ｉｍｕｒｅｋ。

【药代动力学】口服易吸收，１ｈ后血药达峰浓度，口服生物利用度为４１％～４７％。在红细胞和肝脏降解，代谢产物经尿排出。ｔ１／２为３ｈ。

【作用与用途】本品是巯嘌呤的咪唑衍生物，具有免疫抑制作用，主要抑制Ｔ淋巴细胞，可抑制核酸的合成，防止细胞增生。减少狼疮性肾炎患者免疫复合物在肾脏的沉积。抑制局部组织的炎症反应。

本品与其他药物联合应用于器官移植患者的抗排斥反应，也可单独或与糖皮质激素合用于严重类风湿关节炎、系统性红斑狼疮、皮肌炎、多发性肌炎、硬皮病、血管炎、结节性多动脉炎等风湿性疾病。

【用法与用量】注射剂只用于无法口服者，当口服可耐受时即应停用。治疗风湿性疾病，开始剂量为１～３ｍｇ／ｋｇ，若效果明显，可逐渐减量至保持此治疗效果的最低量维持，维持量从１～３ｍｇ／ｋｇ，取决于治疗的需要及患者个体反应，包括血液指标及患者的耐受程度。

【不良反应】

１．过敏反应所致的全身不适、恶心、呕吐、腹泻、发热、寒战、肌痛、关节痛。

２．可逆性骨髓抑制所致的白细胞减少、贫血、血小板减少。

３．使用本品，对病毒和细菌感染的易患性增加。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．治疗的首８周，至少每周检查血常规、血小板，大剂量使用或肝肾功能不全者检查应更频繁，改维持量后每月或至少每３个月重复检查。

２．肝肾功能不全者和老年人应采用推荐剂量范围的低限值。

３．本品对胎儿有不利影响，只有对孕妇的益处大于对胎儿的危险时才可应用。本品可分泌入乳汁，故哺乳期妇女慎用。

４．用药期间不要进行活疫苗的免疫接种。

５．静脉注射时不要将药物注射至血管周围，以免导致组织损伤。皮肤接触到药液应用清水或肥皂水清洗，如溅到眼内，应用生理盐水或清水清洗。

６．药片不要切开使用。

【药物相互作用】

１．本品可阻碍华法林的抗凝作用。

２．本品可增强骨髓抑制剂的作用，导致严重血液学异常。

３．与别嘌醇合用时本品的剂量应减至原剂量的１／４。

吗替麦考酚酯ＭｙｃｏｐｈｅｎｏｌａｔｅＭｏｆｅｔｉｌ

其他名称：霉酚酸酯，ＭＭＦ，骁悉（Ｃｅｌｌｃｅｐｔ）。

【药代动力学】口服或静脉给药后迅速代谢为麦考酚酸（ＭＰＡ），食物对药物吸收无影响。平均生物利用度为９４％，ＭＰＡ与血浆蛋白结合率为９７％，ｔ１／２为１６～１８ｈ。代谢产物９３％从尿排出，６％从粪便排出。

【作用与用途】本品进入人体后迅速水解为ＭＰＡ的形式，ＭＰＡ是强效选择性、非竞争性次黄嘌呤单核苷酸脱氢酶（ＩＭＰＤＨ）抑制剂，能抑制早期免疫反应所导致的ＤＮＡ合成，高度选择性抑制Ｔ淋巴细胞和Ｂ淋巴细胞的增殖，抑制抗体的产生。

与糖皮质激素和环孢素联合用于接受同种异体器官移植后的排斥反应的预防和治疗。用于狼疮性肾炎、系统性血管炎、类风湿关节炎、原发性肾小球肾炎，以及其他与免疫有关的疾病的治疗。

【用法与用量】

１．口服：预防排斥反应应于移植７２ｈ内开始使用，肾移植患者２次／ｄ，每次２ｇ。难治性排斥反应，一次１．５ｇ，２次／ｄ。自身免疫性疾病，１．５～２ｇ／ｄ。严重肾功能损害（肾小球滤过率小于２５ｍＬ／ｍｉｎ）的患者一次剂量不超过１ｇ，２次／ｄ。

２．静脉给药肝肾移植推荐剂量为２次／ｄ，每次１ｇ，一次给药时间应超过２ｈ。

【不良反应】主要有恶心、呕吐、腹泻、便秘、消化不良、口腔溃疡、高血压、心绞痛、心动过速、血栓形成、头痛、头晕、震颤、失眠、高血脂、高血糖、关节痛、肾小管坏死、骨髓抑制所致的白细胞和血小板减少，感染发生率约２０％，可有肺炎、结核、带状疱疹、泌尿系感染、真菌感染等，严重时可危及生命。

【制剂与规格】胶囊剂：２５０ｍｇ。片剂：５００ｍｇ。粉针剂：０．５ｇ。

【注意事项】

１．应慎用于患有活动性消化道溃疡和其他胃肠道疾病的患者。

２．持续性腹痛提示可能胃肠道巨细胞病毒感染。

３．应定期监测血常规，白细胞＜３．０×１０９／Ｌ，应减半量，白细胞＜２．０×１０９／Ｌ、血小板＜６０×１０９／Ｌ，应停药。

４．孕妇和哺乳期妇女不宜应用。

５．使用ＭＭＦ期间及之后至少６周应避孕。

６．慎用于肝肾功能不全者及严重心功能不全者。

【药物相互作用】

１．与其他免疫抑制剂合用时，可增加致癌及感染的危险。

２．与氢氧化镁、氢氧化铝及铁剂合用本品吸收减少。

环孢素Ｃｉｃｌｏｓｐｏｒｉｎ

其他名称：环孢霉素Ａ，田可，新山地明。

【药代动力学】口服吸收不完全，有较大个体差异。生物利用度约３０％，９０％与血浆蛋白结合，口服后血药浓度达峰时间约３．５ｈ。成人ｔ１／２为１９（１０～２７）ｈ，儿童为７（７～１９）ｈ。由肝脏代谢，经胆道至粪便排出。

【作用与用途】本品是新型Ｔ淋巴细胞调节剂，能特异性抑制辅助Ｔ淋巴细胞、Ｂ淋巴细胞的活性，对体液免疫亦有抑制作用。因而具有抗排斥作用。

本品与其他药物联合应用于同种异体器官移植患者的抗排斥反应，也可单独用于治疗眼色素层炎、重症再生障碍性贫血、难治性自身免疫性血小板减少性紫癜、难治性狼疮性肾炎、银屑病性关节炎、硬皮病、多发性肌炎、类风湿关节炎、肾病综合征等。

【用法与用量】注射剂只用于无法口服者，当口服可耐受时即应停用。治疗风湿性疾病，开始剂量为１～５ｍｇ／ｋｇ，分２次给药。效果明显逐渐减量，至保持此治疗效果的最低量维持，维持量为１～３ｍｇ／ｋｇ，取决于治疗的需要及患者个体反应，包括血液指标及患者耐受程度。许多因素可影响环孢素的血药浓度，用药期间应监测血药浓度，使血药浓度维持在有免疫抑制作用而又不至于产生严重不良反应的剂量，实现给药个体化。一般认为全血谷浓度为１００～２００ｎｇ／ｍＬ。

【不良反应】

１．较常见的有厌食、恶心、呕吐等胃肠道反应。

２．多毛，牙龈增生伴出血、疼痛。

３．约１／３有肾毒性，可出现氨基转移酶升高、肾小球滤过率降低、血清肌酐升高、高血压、慢性进行性肾中毒，多于治疗后１２个月发生。

４．本品有增加致癌的危险性，还可发生高血糖、高尿酸血症伴血小板减少、微血管性溶血性贫血等。

５．使用该药者对感染的易患性增加。

【制剂与规格】胶囊：１０ｍｇ、２５ｍｇ、５０ｍｇ。口服液：５ｇ（５０ｍＬ）。

【注意事项】

１．病毒和细菌感染时禁用本品。

２．慎用于肝肾功能不全、高钾血症、肠道吸收不良及对该药不能耐受的患者及老年患者。

３．若出现肾功能不全，应减量或停药。若发生感染，应立即应用抗生素，本品减量或停药。

４．小儿对本品清除率较快，剂量可适当加大。

５．本品可进入乳汁使婴儿产生高血压、肾毒性、恶性肿瘤等不良反应的危险增加，故孕妇和哺乳期妇女不宜应用本品。

６．应监测患者的血药浓度。

【药物相互作用】

１．与性激素、西咪替丁、地尔硫卓、红霉素、酮康唑合用可增加本品的血浆浓度，增加肝肾毒性。

２．与糖皮质激素、硫唑嘌呤、环磷酰胺合用可能会增加感染和引起淋巴增生性疾病的危险。

沙利度胺Ｔｈａｌｉｄｏｍｉｄｅ

其他名称：酞胺哌啶酮，反应停。

【药代动力学】口服易吸收，缓释片的ｔｍａｘ为２．９～５．７ｈ。经肝脏代谢、肾脏排出。ｔ１／２为５～７ｈ。

【作用与用途】本品为谷氨酸衍生物，有镇痛、催眠、镇静、止痒、退热等作用，也有免疫抑制作用。与抗麻风药物联合应用可以减少各型麻风反应，如发热、结节红斑、关节痛、淋巴结肿大。还可用于多发性骨髓瘤、骨髓移植、类风湿关节炎、强直性脊柱炎、贝赫切特综合征（白塞综合征）的治疗。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【不良反应】主要有食欲减退、恶心、呕吐、腹痛、便秘、面部和四肢水肿、闭经、性欲减低、中毒性神经炎、心率减慢、皮疹、乏力等。偶见白细胞和血小板减少。

【注意事项】

１．本品对孕妇有强致畸作用，故禁用于孕妇及可能怀孕的妇女，育龄妇女服药期间应避孕。

２．慎用于多发性骨髓瘤、中性粒细胞减少、周围神经病变患者及癫痫患者。

３．１２岁以下儿童患者使用本品的安全性、有效性尚未确立。

４．哺乳期妇女禁用。

５．用药后不宜立即驾驶车辆和操作机械。

【药物相互作用】与地塞米松合用发生中毒性表皮坏死松解症的危险性增加。

雷公藤多苷ＴｒｉｐｔｅｒｙｇｉｕｍＧｌｙｃｏｓｉｄｅｓ

【作用与用途】本品为免疫抑制剂，具有抗炎和免疫抑制作用，对急性渗出性炎症和慢性增殖性炎症、对细胞免疫及体液免疫均有抑制作用。用于肾小球肾炎、肾病综合征、过敏性紫癜性肾炎、系统性红斑狼疮、多发性肌炎、类风湿关节炎、贝赫切特综合征、自身免疫性肝炎等疾病的治疗。

【用法与用量】口服：成人常规剂量为每次１０～２０ｍｇ，３次／ｄ。病情控制后减量维持。

【不良反应】

１．对男女生殖系统均有明显影响，影响男性精子的发育。一般停药２～３个月可恢复。育龄妇女服用２～３个月后出现月经紊乱，服用半年后至少半数患者出现闭经，停药后７０％的患者月经恢复正常，４０岁以上或服用３年以上可致永久性闭经。

２．可引起食欲减退、恶心、呕吐、腹痛、腹泻、肝药酶升高、骨髓抑制所致白细胞和血小板减少、皮疹、肌酐清除率下降等症状。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．禁用于孕妇和哺乳期妇女。

２．慎用于严重心血管疾病的老年患者、骨髓抑制者、肝肾功能不全者及未生育的男女患者。

３．服用本品时应避孕。

【药物的相互作用】与糖皮质激素合用可增强疗效，合用时应减少激素用量。

第三节 其他抗风湿性疾病药物

柳氮磺吡啶Ｓｕｌｆａｓａｌａｚｉｎｅ

其他名称：维柳芬。

【药代动力学】口服后小部分在胃肠道吸收，大部分被回肠末端和结肠的细菌分解为５－氨基水杨酸和磺胺吡啶，磺胺吡啶可被吸收。血清磺胺吡啶及其代谢物的浓度与毒性有关。

【作用与用途】本品与结缔组织亲和力高，并在浆液、肝脏、肠壁有较高水平。本品及其代谢物作用方式不明，可能与抗炎及免疫调节作用有关。应用于轻、中度溃疡性结肠炎的治疗和重度溃疡性结肠炎的辅助治疗，以及溃疡性结肠炎缓解期的维持治疗。用于活动期克罗恩病（Ｃｒｏｈｎ􀆳ｓ病）的治疗，特别是累及结肠的患者。用于类风湿关节炎、强直性脊柱炎、幼儿特发性关节炎等风湿性疾病的治疗。

【用法与用量】剂量应根据治疗反应及对药物的耐受性而定。成人：３～４ｇ／ｄ，分次口服，最初几周应逐渐增加剂量，可降低胃肠道不良反应的发生率。儿童按２０～３０ｍｇ／ｋｇ分３～６次口服。

【制剂与规格】肠溶片剂：２５０ｍｇ。

【不良反应】

１．消化系统胃痛、腹痛、肝功能损害、胰腺炎。

２．血液系统红细胞异常（溶血性贫血、巨红细胞症）、发绀、可逆性骨髓抑制所致的白细胞和血小板减少。

３．神经系统头晕、耳鸣。

４．呼吸系统间质性肺炎，可伴发热、咳嗽、呼吸困难。

５．泌尿生殖系统蛋白尿、血尿、肾病综合征、男性精液缺乏性不孕（停药可逆转此反应）。

６．过敏反应发热、瘙痒、皮疹、荨麻疹、剥脱性皮炎、中毒性表皮坏死松解症。

【注意事项】

１．胃肠道症状严重时应强调饭后服用和小量多次服用。

２．对磺胺类、水杨酸过敏者禁用。

３．服药期间多饮水，防止结晶尿的发生，保持尿流量。肠道或尿路阻塞患者慎用。治疗中定期检查尿液。

４．肝肾功能不全者，粒细胞、血小板减少患者慎用。

５．可穿过胎盘屏障，能对胎儿发育造成不利影响。可自乳汁分泌，能对乳儿造成不利影响，故本品禁用于孕妇和哺乳期妇女。

６．可增加胆红素脑病的危险，新生儿及２岁以下小儿禁用。

７．应用于老年患者不良反应增多，应慎用。

【药物相互作用】

１．与尿碱化药物合用，可增强尿中溶解度，使排泄增多。

２．与甲氨蝶呤、苯妥英钠、硫喷妥钠合用可使上述药物作用时间延长，毒性增加。骨髓抑制药与该药合用可增强其对造血系统的不良反应。

３．避孕药（雌激素）与该药合用可导致避孕失败并增加经期出血的机会。

４．溶栓药物与该药合用可增强其潜在毒性作用。

５．与肝毒性药合用可增加肝毒性发生率，尤其长时间用药者。

６．使用该药，机体对维生素Ｋ的需要量增加。

７．与洋地黄、叶酸合用可减少上述药物的吸收，使血药浓度降低，影响其疗效。

８．与丙磺舒合用会降低肾小管磺胺排泌量而使磺胺血药浓度升高，作用延长，容易中毒。

氯喹Ｃｈｌｏｒｏｑｕｉｎｅ

其他名称：磷酸氯喹，盐酸氯喹，硫酸氯喹。

【药代动力学】口服吸收迅速，１～２ｈ血药浓度达峰值，生物利用度为８９％，血浆蛋白结合率为５５％，可通过胎盘和血－脑脊液屏障。本品在肝脏代谢，经肾脏排泄。ｔ１／２为２．５～１０ｄ。

【作用与用途】本品的抗疟作用详见第一章第八节“抗寄生虫药”中抗疟药部分相关内容。本品还有抗炎、抑制免疫、抗感染等作用。抗风湿作用的确切机制不完全明了。可用于治疗盘状红斑狼疮、系统性红斑狼疮、类风湿关节炎、干燥综合征等风湿性疾病。

【用法与用量】口服：２５０ｍｇ／ｄ，分２～３次服用。症状控制后改为１２５ｍｇ／ｄ６周至６个月才能达到最大疗效。。

【不良反应】不良反应较少，可出现食欲减退、恶心、呕吐、腹痛、腹泻、皮疹、皮肤瘙痒、头痛、头晕、视力减退、视网膜病变等。

【制剂与规格】片剂：磷酸氯喹片７５ｍｇ（相当于氯喹５０ｍｇ）、２５０ｍｇ（相当于氯喹１５０ｍｇ）。注射液：磷酸氯喹注射液１２９ｍｇ／（２ｍＬ）（相当于氯喹８０ｍｇ）、２５０ｍｇ／（２ｍＬ）（相当于氯喹１５５ｍｇ）、２５０ｍｇ／（５ｍＬ）（相当于氯喹１５５ｍｇ）、３２２ｍｇ／（５ｍＬ）（相当于氯喹２００ｍｇ）。

【注意事项】

１．禁用于对本品过敏者、孕妇和哺乳期妇女、心脏病患者、肝肾功能不全者。

２．慎用于银屑病患者、精神病患者、重症多形红斑患者、血卟啉病患者。

３．长期应用应做眼部检查，排除原有病变。

【药物的相互作用】

１．与甲氨蝶呤、环磷酰胺、环孢素合用有协同作用，并可减轻本品的毒性。

２．与洋地黄合用易引起心脏传导阻滞。

３．与苯丙胺、甲状腺素类药物合用可加重本品的不良反应。

４．与肝素、青霉胺合用会增加出血的危险。青霉胺在抗风湿治疗中与本品有拮抗作用。

５．抗酸药可影响本品的吸收。

６．饮酒、饮咖啡可加重本品的不良反应。

羟氯喹Ｈｙｄｒｏｘｙｃｈｌｏｒｏｑｕｉｎｅ

其他名称：纷乐，赛能。

【药代动力学】口服４～５ｈ血药浓度达峰值，生物利用度为７４％，血浆蛋白结合率为５０％。本品在肝脏代谢，经肾脏排泄。ｔ１／２为３２～４０ｄ。

【作用与用途】本品的抗疟作用详见第一章第八节“抗寄生虫药”中抗疟药部分相关内容。本品的化学结构与氯喹相似，抗疟作用与氯喹相同，但毒性仅为氯喹的一半。本品也有抗炎、调节免疫、抗感染、光滤、抗凝等作用。用途同氯喹。

【用法与用量】口服：治疗类风湿关节炎、系统性红斑狼疮，开始剂量为４００ｍｇ／ｄ，分１～２次服，可持续数周、数月，长期维持剂量为２００～４００ｍｇ／ｄ。

【不良反应】

１．主要不良反应有食欲减退、恶心、呕吐、腹痛、腹部痉挛、白发、脱发、中毒性神经炎、皮疹等。偶见白细胞和血小板减少。

２．视觉和角膜改变发生率低于氯喹，剂量低于安全剂量，极少见眼部不良反应。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ、２００ｍｇ。

【注意事项】同氯喹。

【药物的相互作用】

１．进食或喝牛奶时服用本品，可增加胃肠道的耐受性。

２．与西咪替丁合用可增加本品血药浓度。

３．与地高辛合用可增加地高辛血药浓度。

４．与抗酸药合用可减少本品的吸收。

青霉胺Ｐｅｎｉｃｉｌｌａｍｉｎｅ

其他名称：Ｄ－青霉胺。

【药代动力学】口服后７５％经胃肠道吸收，２ｈ血药浓度达峰值，药物吸收后主要分布于血浆、皮肤，可透过胎盘，ｔ１／２为９０ｈ。大部分经肝脏代谢，经尿及粪便排出。

【作用与用途】本品是青霉素的代谢产物，是含有巯基的氨基酸，对铜、铅、汞等离子有较强的络合作用，具有免疫抑制作用，可抑制胶原纤维合成，有非特异性抗炎作用。

本品对铜、铅、汞等离子有较强的络合作用，可使之排出而解毒。故可用于治疗重金属中毒。可用于治疗肝豆状核变性、类风湿关节炎、硬皮病、肺纤维化、原发性胆汁性肝硬化等免疫性疾病。

【用法与用量】口服：①肝豆状核变性，成人１０００～１５００ｍｇ／ｄ，长期服用症状好转后可间歇给药；小儿２０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），分３次服。②铅、汞中毒，１０００ｍｇ／ｄ，分３～４次服，５～７ｄ为１个疗程，中间停２ｄ，再开始下一个疗程，一般用１～３个疗程。③免疫性疾病，成人１５００～１８００ｍｇ／ｄ，分３～４次服，可用６个月以上。

【不良反应】

１．偶有头痛、咽痛、乏力、恶心、呕吐、腹痛、腹泻、食欲减退、口腔溃疡、牙龈炎、皮肤变脆出血并影响伤口愈合。

２．少数人用后有过敏反应。

３．对骨髓有抑制作用。

４．剂量过大、长期使用可引起视神经炎和肾病综合征。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．肾功能不全、再生障碍性贫血、粒细胞缺乏症者慎用。

２．使用本品前应做青霉素过敏试验，过敏者禁用。

３．本品应连续应用，停药数日再次应用有可能发生过敏反应。

４．６５岁以上老年人易出现血液系统毒性反应。

５．孕妇及哺乳期妇女禁用。

６．应在餐后１．５ｈ服用。

【药物相互作用】

１．与咪唑类药物合用会增加本品血液系统不良反应的发生率。

２．本品可加重抗疟药、金制剂、免疫抑制剂、保泰松等对血液系统和肾脏的毒性。

３．与铁剂同服，可使本品吸收减少２／３。

４．与抗酸药同服可使本品吸收减少。

５．本品长期应用可拮抗维生素Ｂ６的作用，需补充维生素Ｂ６。

６．与地高辛合用可明显降低地高辛的血药浓度。

金诺芬Ａｕｒａｎｏｆｉｎ

其他名称：瑞得（Ｒｉｄａｕｒａ）。

【药代动力学】口服吸收２５％。６０％分布在血浆，３７％在细胞内，３％在细胞膜。血清中金９５％与清蛋白结合，１８％与球蛋白结合。服药后２～６ｈ达血药浓度峰值，持续给药半年后ｔ１／２约为２５ｄ。本品８８％由大便排出，１２％随尿液排出。

【作用与用途】本品为一种含金的（约２９％）口服抗风湿药，能减少类风湿因子及其抗体形成，抑制前列腺素合成和溶菌酶的释放，并有与免疫球蛋白补体结合的作用，阻断关节炎的发展。与非甾体药合用，可提高治愈率。用于成人类风湿关节炎的治疗，但显效很慢，３～４个月才逐渐显效，５～６个月症状改善。

【用法与用量】口服：６ｍｇ／ｄ，１次或分２次饭后服。如４～６个月疗效不佳，加至９ｍｇ／ｄ，分３次服，若３个月仍不见效应停药。

【不良反应】

１．胃肠道不适。３０％～６０％患者出现稀便或腹泻，胃炎偶见发生。

２．贫血，白细胞、血小板减少，嗜酸细胞增多。

３．皮肤、黏膜反应发生率为３０％～４０％；皮疹、瘙痒发生率为１８％～２４％，秃顶、结膜炎发生率分别为２％、１０％。治疗中可出现一过性蛋白尿，停药可自行消失。

【制剂与规格】片剂、薄膜片剂或胶囊剂：３ｍｇ。

【注意事项】

１．活动性严重肝炎、肾功能损害、肠炎、有骨髓中毒史者，孕妇及过敏者禁用。

２．在医生指导下用药，定期查血常规、尿常规等。

锝［９９Ｔｃ］亚甲基二膦酸盐注射液Ｔｅｃｈｎｅｔｉｕｍ［９９Ｔｃ］

ＭｅｔｈｙｌｅｎｅｄｉｐｈｏｓｏｈｏｎａｔｅＩｎｊｅｃｔｉｏｎ

其他名称：９９Ｔｃ－ＭＤＰ，云克。

【药代动力学】９９Ｔｃ－ＭＤＰ对炎变的骨生成区有亲和性，２ｈ后血药浓度为５％，３ｈ为３％，２４ｈ后小于０．５％，血液中药物７０％以上经过尿液排泄。被吸收的药物体内半衰期因个体差异而有所不同，但都大于１年。

【作用与用途】本品具有抗炎、镇痛、免疫调节及破骨修复作用，能够抑制ＩＬ－１及ＴＮＦ－α的产生，从而抑制炎症细胞趋化及释放炎症介质。能够抑制基质金属蛋白酶，抑制破骨细胞，阻止骨破坏，并能够刺激成骨细胞分化、增殖及基质形成，促进新骨形成。

目前广泛应用于关节慢性破坏性疾病，如类风湿关节炎、强直性脊柱炎、银屑病性关节炎等。尚可用于骨科常见疾病，如骨质增生、腰椎间盘突出症、颈椎病、骨关节炎、骨质疏松、股骨头坏死、骨结核、骨折等。

【用法与用量】临用前，在无菌操作条件下，将Ａ剂５ｍＬ注入Ｂ剂瓶中，充分振摇，使冻干物溶解，室温静置５ｍｉｎ，即制得锝［９９Ｔｃ］亚甲基二膦酸钠注射液。静脉注射，每日１次，２０ｄ为１个疗程。也可根据病情，适当增加剂量和延长疗程。一般按阶段间歇性给药，不少于６个月。疗程期间给药间隔２０ｄ以内为宜。

第一阶段：２２ｍｇ（５．５ｍｇ×４套）／ｄ，连续１０ｄ。

第二阶段：１６．５ｍｇ（５．５ｍｇ×３套），隔日１次，连续２～４周。

第三阶段：１１ｍｇ（５．５ｍｇ×２套），每周２～３次，连续６～８周。

【不良反应】偶见皮疹、注射局部红肿、食欲减退、乏力、月经量增多，罕见全身水肿。严重时需停药处理。

【制剂与规格】Ａ剂每瓶５ｍＬ，内含锝［９９Ｔｃ］０．０５μｇ；Ｂ剂每瓶内含亚甲基二膦酸５ｍｇ、氯化亚锡０．５ｍｇ。

【注意事项】

１．本品如发生变色或沉淀，应停止使用。

２．心功能不全者慎用。

３．孕妇、哺乳期妇女及儿童禁用。

白芍总苷ＴｏｔａｌＧｌｕｃｏｓｉｄｅｓｏｆＷｈｉｔｅＰａｅｏｎｙ

其他名称：帕夫林。

【作用与用途】本品为抗炎免疫调节药，具有明显的抗炎、免疫调节、镇痛、催眠、抗惊厥等作用。临床药理研究表明，本品能改善类风湿关节炎患者的病情，减轻患者的症状和体征，并能调节患者的免疫功能。

用于类风湿关节炎的治疗和系统性红斑狼疮的辅助治疗。

【用法与用量】口服：一次０．６ｇ（２粒），２～３次／ｄ，或遵医嘱。

【不良反应】安全性好，不良反应轻微，偶见大便性状改变，如大便变软或变稀、大便次数增多，以及轻度腹痛、食欲减退等。不需处理，可自行缓解。

【制剂与规格】胶囊剂：０．３ｇ（含芍药苷１０４ｍｇ）。

鹿瓜多肽ＣｅｒｖｕｓａｎｄＣｕｃｕｍｉｓＰｏｌｙｐｅｐｔｉｄｅ

其他名称：松梅乐。

【作用与用途】本品是梅花鹿的骨骼和甜瓜种子提取物制成的灭菌水溶液，可降低骨折局部毛细血管通透性，减少炎性渗出，促进局部血液循环。还可抑制前列腺素的释放，有镇痛作用。可影响骨形成和吸收，诱导新骨形成，促进骨折修复。用于类风湿关节炎、强直性脊柱炎、骨折、创伤修复及腰腿疼痛等。

【用法与用量】成人常规剂量：肌内注射，一次４～８ｍｇ，２次／ｄ；静脉滴注，一日１６～２４ｍｇ，于５％葡萄糖注射液或生理盐水２５０～５００ｍＬ中稀释后滴注。１０～１５ｄ为１个疗程。

【制剂与规格】注射注：４ｍｇ、８ｍｇ、１６ｍｇ、２４ｍｇ。

【不良反应】较少，可出现发热、皮疹。

第四节 预防和治疗骨质疏松的药物

碳酸钙ＣａｌｃｉｕｍＣａｒｂｏｎａｔｅ

其他名称：钙尔奇，迪巧，凯思立Ｄ。

【药代动力学】口服后在胃酸的作用下迅速转化为氯化钙，８５％转化为不溶性钙盐，由粪便排出体外，原尿中的大部分钙再经肾小管重吸收。

【作用与用途】本品为抗酸药、补钙剂，抗酸作用强而持久，中和胃酸作用缓和，主要通过提高胃酸ｐＨ值而消除胃酸对壁细胞分泌的反馈性抑制，对胃酸分泌无直接抑制作用。可结合食物中的磷酸盐，减轻机体磷酸盐负荷。治疗胃及十二指肠溃疡引起的胃酸过多。用于补充钙缺乏，如骨质疏松、手足抽搐症、佝偻病的补钙，以及哺乳期妇女、绝经期妇女补钙；肾衰竭期纠正低钙高磷血症及治疗继发性甲状旁腺功能亢进、纤维性骨炎所引起的高磷血症。

【用法与用量】口服：可根据人体需要补充。补钙，１～２ｇ／ｄ。胃酸过多，一次０．５～２ｇ，３～４次／ｄ。高磷血症，１．５～１３ｇ／ｄ，进餐时服用。

【制剂与规格】片剂：０．５ｇ。

【不良反应】可见胃肠不适、便秘、嗳气。大量服用可引起高钙血症，导致眼结膜、角膜钙沉积。长期大量服用可引起胃酸分泌反跳性增高。

【注意事项】本品禁用于高钙血症、高钙尿症患者，肾结石患者及正在服用洋地黄类药物者。

【药物相互作用】

１．维生素Ｄ、避孕药、雌激素能增加钙的吸收。

２．与钙通道阻断药合用，血钙可明显升高。

３．含铝的抗酸药与本品同服，铝吸收增加。

４．与噻嗪类利尿药合用可增加肾小管对钙的吸收，易发生高钙血症。

５．与苯妥英钠、四环素合用，两者吸收均减少。

６．与含钾的药物合用可引起心律失常。

７．饮酒、大量饮用含咖啡因的饮料、大量吸烟、大量进食富含纤维素的食物可抑制钙的吸收。

氯化钙ＣａｌｃｉｕｍＣｈｌｏｒｉｄｅ

【药代动力学】口服后３０％在肠道吸收，血浆中４５％的钙与血浆蛋白结合。８０％的钙从粪便排出，２０％自肾脏排泄。

【作用与用途】钙能促进骨骼与牙齿的钙化形成。正常骨骼的钙化，有赖于人体充足的钙储备。钙可协助调节神经介质及激素的释放与贮存，维持神经肌肉正常兴奋性；改善细胞膜的通透性，增加毛细血管的致密性，使渗出减少，从而起抗过敏作用。用于补充钙缺乏，如新生儿低钙手足抽搐、碱中毒、甲状旁腺功能亢进、软骨病、维生素Ｄ缺乏病。用于血钙降低所致肠绞痛、输尿管绞痛。哺乳期妇女、绝经期妇女补充钙盐，以及药物过敏、虫咬性皮炎、镁和氟中毒的解救。还可作为强心剂用于心脏复苏，如高血钾、低血钙、钙通道阻断引起的心功能异常的解救。

【用法与用量】

１．静脉注射低钙血症，单次给药５００～１０００ｍｇ，根据临床反应和血钙浓度，必要时１～３ｄ后重复给药。儿童一次２５ｍｇ／ｋｇ，缓慢静脉注射。心脏复苏，一次２００～４００ｍｇ，避免注入心肌内。高钾血症，在心电监护下用药，一般先给５００～１０００ｍｇ。

２．静脉滴注用作强心剂，一次５００～１０００ｍｇ，稀释后静脉滴注。

【制剂与规格】注射液：３００ｍｇ（１０ｍＬ）、５００ｍｇ（１０ｍＬ）、６００ｍｇ（２０ｍＬ）、１０００ｍｇ（２０ｍＬ）。

【不良反应】

１．静脉注射可见全身发热、皮肤红热、注射部位疼痛、恶心、呕吐、头疼、血压下降、心律失常甚至心脏停搏，使用洋地黄的患者反应尤其明显。注射液漏出血管可引起组织坏死。

２．高钙血症可引起眼结膜、角膜钙沉积。

【注意事项】

１．本品禁用于高钙血症、高钙尿症、肾结石及正在服用洋地黄类药物者。慎用于慢性肾功能不全、呼吸性酸中毒者。一般不用于儿童。

２．用药前后应检查血清钙、尿钙、心电图、血钾、血镁、血磷。

【药物相互作用】参见碳酸钙部分。

乳酸钙

其他名称：钙中钙，新盖中盖。

【药代动力学】口服吸收缓慢，在体内过程与氯化钙相似。

【作用与用途】本品为补钙剂。药理作用同氯化钙。因其溶解度较小，多供口服。用于补充钙缺乏，如骨质疏松、手足抽搐症、佝偻病的补钙，以及哺乳期妇女、绝经期妇女补钙。肾衰竭期纠正低钙血症。还可用于过敏性疾病、结核病的辅助治疗。

【用法与用量】可根据人体需要补充。片剂：补钙，２～３次／ｄ，一次５００～１０００ｍｇ。咀嚼片：２～３次／ｄ，一次６００ｍｇ。口服液：２５０～１２００ｍｇ／ｄ，分次服用。

【制剂与规格】片剂：２５０ｍｇ、３００ｍｇ、５００ｍｇ。咀嚼片：３００ｍｇ。口服液：１３０ｍｇ（１０ｍＬ）。

【不良反应】可见胃肠不适、便秘、嗳气。大量服用可引起高钙血症，导致眼结膜、角膜钙沉积。

【注意事项】本品禁用于高钙血症、高钙尿症者、肾结石及正在服用洋地黄类药物者。

【药物相互作用】参见氯化钙部分。

骨化三醇Ｃａｌｃｉｔｒｉｏｌ

其他名称：罗盖全（Ｒｏｃａｌｔｒｏｌ）。

【药代动力学】在肠道被迅速吸收，２～４ｈ达血药峰浓度，ｔ１／２为３～６ｈ。

【作用与用途】骨化三醇是维生素Ｄ的最重要的活性代谢产物。可促进肠道对钙的吸收，并调节骨的矿化。对骨骼中成骨细胞有刺激作用，为治疗骨质疏松和肾性骨营养不良提供了药理学基础。用于绝经后骨质疏松症、慢性肾衰竭尤其是接受血液透析患者的肾性骨营养不良症、甲状旁腺功能低下、维生素Ｄ依赖性佝偻病、低血磷性维生素Ｄ抵抗性佝偻病。

【用法与用量】口服：绝经后骨质疏松症，每次０．２５μｇ，２次／ｄ，服药后第４周、第３个月、第６个月监测血钙和血肌酐浓度，以后每６个月监测一次。肾性骨营养不良症起始阶段每日剂量为０．２５μｇ，２～４周生化指标未改善者每２～４周增加０．２５μｇ，此期间至少每周测定血钙２次，多数患者用量在０．５～１．０μｇ之间。溶液型适用于婴儿及儿童，２岁以内儿童推荐量每日０．０１～０．１μｇ／ｋｇ，应测定血钙水平以确定最佳剂量。

【不良反应】骨化三醇的不良反应与维生素Ｄ过量相似，可见食欲减退、头痛、呕吐、便秘、发热、尿多、脱水、发育停止、过敏等。

【制剂与规格】胶丸剂：每粒０．２５μｇ。

【注意事项】

１．服用本品应保持适当水摄入量，避免脱水。

２．如监测母亲和婴儿血钙浓度，母亲服药期间可以哺乳。

３．一旦血钙浓度比正常值（９～１１ｍｇ／１００ｍＬ）高出１ｍｇ／１００ｍＬ应停药，直至血钙正常。

４．骨化三醇治疗期间避免与其他含维生素Ｄ的药物合用，以免增加高钙血症的机会。

【药物相互作用】

１．与噻嗪类利尿药合用会增加高钙血症的危险。

２．使用洋地黄治疗的患者应谨慎制定骨化三醇的用量，避免高钙血症诱发心律失常。

３．维生素Ｄ类似物与糖皮质激素有功能性拮抗关系。

４．与含镁的药物合用会导致高镁血症。

唑来膦酸ＺｏｌｅｄｒｏｎｉｃＡｃｉｄ

其他名称：密固达（Ａｃｌａｓｔａ）。

【药代动力学】吸收：在开始滴注唑来膦酸后，活性成分的血浆浓度迅速上升，在输液结束时达到峰值。分布：在最初２４ｈ，给药剂量的（３９±１６）％以原形形式出现在尿中，而剩余药物主要与骨骼组织结合。活性成分非常缓慢地从骨骼组织释放入全身循环系统中，并经肾脏消除。仅４３％～５５％的唑来膦酸与血浆蛋白结合，并且蛋白结合率与浓度无关。代谢：唑来膦酸不能被人体代谢。机体总清除率为（５．０４±２．５）Ｌ／ｈ，与剂量无关，并且不受患者性别、年龄、种族或体重的影响。排泄：唑来膦酸经肾脏以原形排泄。静脉内给予唑来膦酸经三相过程消除：从全身循环中迅速呈双相消除，ｔ１／２α为０．２４ｈ和ｔ１／２β为１．８７ｈ，随后出现一个很长的清除期，最终消除半衰期是１４６ｈ。多剂量给药不产生药物蓄积作用。轻度（肌酐清除率＝５０～８０ｍＬ／ｍｉｎ）和中度（肌酐清除率＝３０～５０ｍＬ／ｍｉｎ）肾功能损伤患者在使用唑来膦酸时无须调整给药剂量。由于严重肾功能损伤患者（肌酐清除率小于３０ｍＬ／ｍｉｎ）的数据有限，对这类人群目前还没有给出唑来膦酸的推荐剂量。

【作用与用途】唑来膦酸属于含氮二膦酸化合物，主要作用于人体骨骼，通过对破骨细胞的抑制，抑制骨吸收。二膦酸化合物对矿化骨具有高度亲和力，可以选择性地作用于骨骼。唑来膦酸静脉注射后可以迅速分布于骨骼当中，并像其他二膦酸化合物一样，优先聚集于高骨转化部位。唑来膦酸的主要分子靶点是破骨细胞中反式异戊二烯延长酶，但并不排除还存在其他作用机制。对雌激素缺乏的患者，唑来膦酸可以抑制骨细胞的重吸收，增加骨密度。骨骼强度和其他骨骼机械性能呈剂量依赖性增加。用于治疗绝经后妇女的骨质疏松症、Ｐａｇｅｔ病。

【用法与用量】治疗骨质疏松症，推荐剂量为一次静脉滴注５ｍｇ，每年１次。目前尚无足够证据支持可持续用药３年以上。治疗Ｐａｇｅｔ病，推荐剂量为一次静脉滴注５ｍｇ。

【不良反应】静脉给予本品后药物相关的不良反应出现在给药后的３ｄ内，主要包括流感样症状（１１．９％）、发热（６．８％）、头痛（６．２％）、恶心（５．６％）、骨痛（４．５％）、肌痛（６．２％）、关节痛（４．０％）。所出现的这些主要症状可在发作后的４ｄ内逐渐消失。代谢和营养紊乱常见低钙血症。神经系统紊乱常见头痛、昏睡。眼部疾病罕见结膜炎，曾有使用二膦酸盐治疗的患者出现虹膜炎、葡萄膜炎、巩膜外层炎的报道。呼吸系统常见呼吸困难。胃肠道功能紊乱常见腹泻、呕吐、消化不良，静脉给予二膦酸盐（含唑来膦酸），会导致肾功能损害（血清清除率增加）或罕见情况下出现急性肾衰竭。已有患者接受唑来膦酸治疗后可出现肾功能损害，特别是有先前肾损害或存在其他危险因素的患者（如接受化疗的肿瘤患者、同时使用对肾功能有害的药物、严重脱水等）尤为严重，多数患者的治疗剂量为每３～４周４ｍｇ，但是也有患者在单次给药后出现。

【制剂与规格】注射液：５ｍｇ（１００ｍＬ）（以唑来膦酸无水物计）。

【注意事项】

１．本品给药至少１５ｍｉｎ以上。

２．由于缺乏充分临床使用数据，不推荐严重肾功能不全患者使用（肌酐清除率小于３０ｍＬ／ｍｉｎ）。

３．在给予本品前，应对患者的血清肌酐水平进行评估。

４．给药前必须对患者进行适当的补水，对接受利尿药治疗的患者尤为重要。

５．在给予本品治疗前，患有低钙血症的患者需服用足量的钙和维生素Ｄ。对于其他矿物质代谢异常也应给予有效治疗（如甲状旁腺储备降低、肠内钙吸收不良）。

６．本品与用于肿瘤患者的泽泰（唑来膦酸）具有相同的活性成分，如果患者已使用了泽泰，请勿使用本品。

７．颌骨骨坏死主要出现在用二膦酸盐（含本品）治疗的肿瘤患者。这些患者中许多人也同时接受了化疗和皮质激素治疗。大多数患者出现颌骨骨坏死显示与牙科的一些手术有关，比如拔牙。很多患者有局部感染的症状，包括骨髓炎。对伴有危险因素（如肿瘤、化疗、放疗、皮质激素治疗、口腔卫生状况差）的患者使用二膦酸盐进行治疗前，应考虑进行口腔检查并采取适当的预防措施。在用二膦酸盐治疗时发现有颌骨骨坏死患者，牙科手术可能会加剧该病。如果患者需要进行牙科手术，目前尚无数据表明中止二膦酸盐治疗会减少颌骨骨坏死的风险，临床医生应对每个患者基于各自的利益和风险评估进行临床判断。

８．没有孕妇使用唑来膦酸的充分临床资料。动物研究提示，本品有生殖毒性。对人类潜在的危险还不明确。禁用于孕妇和哺乳期妇女。

９．目前本品没有在儿童和青少年中进行试验研究，本品不可在此年龄段人群中使用。

１０．老年患者（≥６５岁）与年轻人具有相似的生物利用度、药物分布和清除，因此无须调整给药剂量。

【药物的相互作用】目前没有进行明确的唑来膦酸与其他药物相互作用的研究。本品蛋白结合率不高（４３％～５５％），因此不会与高血浆蛋白结合率的药物发生竞争性相互作用。唑来膦酸经肾脏排泄。故与明显影响肾功能的药物合用时应特别注意。

伊班膦酸钠ＩｂａｎｄｒｏｎａｔｅＭｏｎｏｓｏｄｉｕｍ

其他名称：艾本。

【药代动力学】口服生物利用度低，宜静脉该药。药物主要分布于骨组织，经肾脏排出。ｔ１／２为１０．２～１５．８ｈ。

【作用与用途】本品可抑制羟磷灰石的溶解和形成，为二膦酸盐类骨吸收抑制药。还可直接改变破骨细胞形态，抑制成骨细胞介导的细胞因子。用于：治疗伴或不伴骨转移的恶性肿瘤引起的高钙血症、骨痛；预防和治疗绝经后骨质疏松症；治疗乳腺癌转移性骨疾病。

【用法与用量】静脉滴注：中度高钙血症，推荐剂量为单次２ｍｇ，滴注时间应超过２ｈ。重度高钙血症，推荐剂量为单次４～６ｍｇ。用于预防和治疗绝经后骨质疏松症，推荐剂量为单次３ｍｇ，每３个月一次。用于治疗乳腺癌转移性骨疾病，推荐剂量为单次６ｍｇ，每３～４周一次。

【制剂与规格】注射液：１ｍｇ（１ｍＬ）。

【不良反应】可见血清磷酸盐水平下降，血钙降低。少数患者可有体温升高、流感样症状、胃肠道不适。

【注意事项】禁用于严重肾功能不全、未纠正的低钙血症患者，儿童，孕妇和哺乳期妇女。

【药物相互作用】本品与氨基糖苷类药物合用可能导致血钙浓度长时间下降，血镁浓度过低。两者合用应谨慎。

利塞膦酸钠ＳｏｄｉｕｍＲｉｓｅｄｒｏｎａｔｅ

其他名称：积华固松。

【药代动力学】口服后由上消化道迅速吸收，ｔｍａｘ为１ｈ，在一定剂量范围内（单剂量给药，２．５～３０ｍｇ；多剂量给药，２．５～５ｍｇ），吸收呈剂量依赖性。连续用药５７ｄ可达到稳态血浆浓度。食物降低本品生物利用度。人体平均Ｖｓｓ为６．３Ｌ／ｋｇ。人血浆蛋白结合率约为２４％。在体内无明显代谢。口服给药后，吸收量的约一半在２４ｈ内随尿排出，未吸收的药物以原形随粪便排出。其平均肾清除率为１０５ｍＬ／ｍｉｎ，与肌酐清除率之间呈线性关系，而无剂量依赖性。终末半衰期达４８０ｈ，代表本品从骨组织的解离速率。老年患者（＞６０岁）和年轻患者具有相似的生物利用度，因此老年患者不需调整剂量。与肾功能正常的人相比，肌酐清除率约为３０ｍＬ／ｍｉｎ的患者，本品的肾清除率约减少７０％。严重肾功能损害（肌酐清除率＜３０ｍＬ／ｍｉｎ）的患者慎用本品。肌酐清除率≥３０ｍＬ／ｍｉｎ的患者不需要调整剂量。

【作用和用途】利塞膦酸钠能够与骨中羟磷灰石结合，具有抑制骨吸收的作用。在细胞水平抑制破骨细胞。本品可减少骨转换（活化频率，即骨组织重构部位被活化的速率）和骨再塑部位的吸收。用于治疗和预防绝经后妇女的骨质疏松症。

【用法与用量】口服：需至少餐前３０ｍｉｎ直立位服用，用２００ｍＬ清水送服，服药后３０ｍｉｎ内不宜卧床。用量为１次／ｄ，一次５ｍｇ（一片）。

【不良反应】

１．消化系统可引起上消化道紊乱，表现为吞咽困难、食管炎、食管或胃溃疡，还可以引起腹泻、腹痛、恶心、便秘等。

２．其他如流感样综合征、头痛、头晕、皮疹、关节痛等。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【药物相互作用】

１．本品不被代谢，也不诱导或抑制肝细胞色素Ｐ４５０酶。

２．与钙剂、抗酸药及含二价阳离子的口服制剂同服，会影响本品的吸收。

３．本品可与激素联合使用。

阿仑膦酸钠ＡｌｅｎｄｒｏｎａｔｅＳｏｄｉｕｍ

其他名称：福善美（Ｆｏｓａｍａｘ）。

【药代动力学】空腹早餐前２ｈ给予本品５～７０ｍｇ，平均口服生物利用度为０．６４％，终末半衰期估计大于１０年。

【作用与用途】阿仑膦酸钠对骨吸收部位特别是破骨细胞作用部位有亲和性，可抑制破骨细胞的活性，抑制和降低骨转换过程，使骨量丢失减缓。用于预防和治疗妇女绝经后骨质疏松症和男性骨质疏松症，降低骨折风险；预防和治疗糖皮质激素性骨质疏松症。还可治疗变形性骨炎。

【用法与用量】口服：治疗剂量为７０ｍｇ，每周１次。预防应用，５ｍｇ／ｄ。预防椎体骨折应连续应用不少于１２个月，预防髋部骨折应连续应用不少于１８个月。

【制剂与规格】片剂：７０ｍｇ。

【不良反应】

１．可见血清磷酸盐水准下降，血钙降低。

２．少数患者可有体温升高、流感样症状、胃肠道不适。

【注意事项】

１．为降低本品对食管的刺激，应清晨用清水送服，并且服药后至少３０ｍｉｎ内采取坐位、立位或活动位，不能躺卧，以免药物反流，增加食管不良反应发生的危险。

２．禁用于低钙血症和导致食管排空延迟的食管病变或功能异常患者。

【药物相互作用】本品与氨基糖苷类药物合用可能导致血钙浓度长时间下降，血镁浓度过低。两者合用应谨慎。

鲑鱼降钙素ＳａｌｍｏｎＣａｌｃｉｔｏｎｉｎ

其他名称：密盖息，Ｍｉａｃａｌｃｉｃ。

【作用与用途】鲑鱼降钙素通过特异性受体抑制破骨细胞活性，降低骨转换，增加腰椎的骨矿物质密度，降低骨折发生的风险。鲑鱼降钙素还有一定的止疼作用。用于早期、晚期、绝经后、老年性及继发性骨质疏松症，防止进行性骨量丢失。还可用于继发于癌症的高钙血症、甲状旁腺功能亢进、变形性骨病及神经营养不良症等。

【用法与用量】本品可通过皮下、肌内、静脉途径给药。治疗骨质疏松症应根据患者情况５０ＩＵ／ｄ或隔日１００ＩＵ，皮下或肌内注射。鼻喷剂每日或隔日２００ＩＵ。

【不良反应】

１．常见乏力、关节痛、恶心、腹痛、腹泻、头痛、头晕、味觉障碍、面色潮红。

２．偶见视觉障碍，过敏反应如水肿、皮疹，过敏性鼻炎。

３．鼻喷剂可有局部不良反应，如鼻腔充血、水肿、过敏性鼻炎等。

【制剂与规格】注射液：１ｍＬ（５０ＩＵ）。鼻喷剂：每瓶２ｍＬ，每喷２００ＩＵ（１４次）。

【注意事项】

１．对本品疑似过敏者可使用稀释液做皮试。

２．因为对孕妇和哺乳期妇女及儿童的影响缺乏在人体的研究，妊娠、哺乳期间避免使用，医生认为儿童有治疗指征时，使用时间不超过数周。

３．鼻喷剂长期保存应置冰箱内（２～８℃），不得冷冻。鼻喷剂开启使用后最长可使用４周，可放置在不超过２５℃的室温下。

第五节 治疗骨性关节炎的药物

硫酸氨基葡萄糖ＧｌｕｃｏｓａｍｉｎｅＳｕｌｆａｔｅ

其他名称：维固力（Ｖｉａｒｔｒｉｌ－Ｓ），伊索佳。

【药代动力学】口服吸收完全。绝对生物利用度为２５％。可分布于多种组织器官，在关节软骨中的半衰期为７０ｈ。大部分经肝脏代谢。

【作用与用途】骨性关节炎是由于蛋白聚异常造成的关节软骨退行性病变。本品的活性成分是硫酸氨基葡萄糖，是软骨基质聚多糖和关节液聚氨基葡萄糖的正常构成成分，可刺激软骨细胞合成生理性聚氨基葡萄糖和蛋白聚糖，刺激滑膜细胞合成透明质酸。还可抑制损伤软骨的酶，有轻度抗炎作用。用于治疗原发或继发性骨关节炎。

【规格与制剂】胶囊剂：３００ｎｇ。

【不良反应】偶见轻度胃肠道不适，如恶心、便秘、腹胀、腹泻及过敏反应。

【用法与用量】口服：３次／ｄ，每次２粒，连续用药６周或６周以上。间隔２个月可重复使用。

【注意事项】妊娠头３个月避免使用，对孕妇和哺乳期妇女及儿童的影响缺乏在人体的研究。

玻璃酸钠ＳｏｄｉｕｍＨｙａｌｕｒｏｎａｔｅ

其他名称：阿尔治。

【作用与用途】本品可覆盖和保护关节组织，改善润滑功能，通过渗入变性的软骨，抑制软骨的变性，改善软骨的骨代谢。能缓解疼痛，改善患者关节活动范围。用于变形性膝关节病、肩周炎的治疗。

【用法与用量】成人每次１支，每周１次，连续５次注入膝或肩关节腔内。

【不良反应】有时可出现给药关节一过性疼痛、肿胀，过敏反应等。

【制剂与规格】注射液：２．５ｍＬ，含玻璃酸钠２５ｍｇ，附带针管。

【注意事项】

１．当关节炎症较重时应消除炎症后再用本品，以免加重炎症反应。关节积液时，酌情穿刺排液。

２．药液必须准确注入关节腔内并严格进行无菌操作。

３．哺乳期间避免使用。

双醋瑞因Ｄｉａｃｅｒｅｉｎ

其他名称：安必丁。

【药代动力学】口服的双醋瑞因在进入体循环前经脱乙酰基作用生成活性代谢产物大黄酸。健康成人单次口服给药的达峰时间约为２．４ｈ，血浆蛋白结合率大于９９％，ｔ１／２约为４．２ｈ，生物利用度为３５％～５６％。代谢产物大黄酸主要经肾脏排泄，小部分也经胆汁排泄。肾功能不全会影响双醋瑞因的药代动力学，因此，建议在这种情况下（肌酐清除率＜３０ｍＬ／ｍｉｎ）减小剂量。

【作用与用途】本品为骨关节炎ＩＬ－１的首要抑制剂。经细胞实验及动物实验证实：①本品可诱导软骨生成，具有止痛、抗炎及退热作用；②不抑制前列腺素合成；③对骨关节炎有延缓疾病进程的作用。

用于治疗退行性关节疾病（骨关节炎及相关疾病）。国内研究显示，本品可显著改善骨关节炎及相关疾病引起的疼痛和关节功能障碍等症状。服用２～４周后开始显效，４～６周表现明显。若连续治疗３个月以后停药，疗效至少可持续１个月（后续效应）。

【用法与用量】长期治疗（不短于３个月）：１～２次／ｄ，每次１粒，餐后服用。

由于服用本品的头２周可能引起轻度腹泻，因此建议在治疗的头４周１粒／ｄ，晚餐后口服。患者对药物适应后，剂量可增至２次／ｄ，餐后口服。医生应根据疗效来决定治疗时间，但无论疗效如何疗程都不应短于３个月。

由于本品起效慢（于治疗后２～４周显效）以及良好的胃肠道耐受性，建议在给药的首２～４周可与其他止痛药或非甾体抗炎药联合应用。

【不良反应】

１．轻度腹泻是最常见的不良反应（发生率约７％），一般会在治疗后的最初几天内出现，多数情况下会随着继续治疗而自动消失。上腹疼痛的发生率为３％～５％，恶心或呕吐则少于１％。

２．偶尔会导致尿液颜色变黄，这是本品的特性，无任何临床意义。

【制剂与规格】胶囊剂：５０ｍｇ。

【药物相互作用】

１．在服用改善肠道转运和（或）肠道内容物性质的药物时，禁服本品。

２．为提高双醋瑞因的生物利用度，应避免同时服用含有氢氧化铝和（或）氢氧化镁的药物。

３．服用双醋瑞因后会增加使用抗生素和（或）化学疗法的患者患小肠结肠炎的可能性，因为抗生素和化学疗法会影响肠道的菌群。

第六节 生物制剂

注射用重组人Ⅱ型肿瘤坏死因子受体－抗体融合蛋白Ｒｅ⁃ｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＴｕｍｏｒＮｅｃｒｏｓｉｓＦａｃｔｏｒ－αＲｅｃｅｐｔｏｒⅡ：ＩｇＧＦｃＦｕｓｉｏｎＰｒｏｔｅｉｎｆｏｒＩｎｊｅｃｔｉｏｎ

其他名称：益赛普。

【药代动力学】重组人Ⅱ型肿瘤坏死因子受体－抗体融合蛋白经皮下注射后，在注射部位缓慢吸收。单次给药后，约４８ｈ后可达血药浓度峰值。绝对生物利用度约为７６％。每周给药２次，达稳态时的血药浓度约为单次给药峰浓度的２倍。

【作用与用途】肿瘤坏死因子（ＴＮＦ－α）是类风湿关节炎、银屑病、强直性脊柱炎等病理过程中的一个主要炎性介质，其参与调控的炎症反应可导致关节的病理改变。本品的作用机制为竞争性地与血中ＴＮＦ－α结合，阻断它和细胞表面ＴＮＦ受体结合，降低其活性。

用于治疗中度及重度活动性类风湿关节炎、１８岁及１８岁以上成人中度至重度银屑病、活动性强直性脊柱炎等。

【用法与用量】皮下注射：注射部位可为大腿、腹部或上臂。成人推荐剂量为每次２５ｍｇ，每周２次，每次间隔３～４ｄ。注射前用１ｍＬ注射用水溶解，溶解后密闭环境可于２～８℃冷藏７２ｈ。国外报道儿童（４～１７岁）用药剂量为每周０．８ｍｇ／ｋｇ。每周剂量推荐分两次，每次间隔３～４ｄ。

【不良反应】

１．常见不良反应是注射部位局部反应，包括轻至中度红斑、瘙痒、疼痛和肿胀等，注射部位反应通常发生在开始治疗的第一个月内，在随后的治疗中发生频率降低。注射部位反应平均持续３～５ｄ。其他不良反应包括头痛、眩晕、皮疹、失眠、咳嗽、腹痛、血压升高、外周血淋巴细胞比例增大、鼻炎、发热、关节酸痛、肌肉酸痛、困倦、面部肿胀、氨基转移酶升高等。大部分无须处理。

２．可见上呼吸道感染。严重感染的发生率没有明显升高。发生严重感染的患者除了患有类风湿外，还合并有其他问题（如糖尿病、充血性心力衰竭、活动性或慢性感染）。

３．在国外的临床试验中，接受重组人Ⅱ型肿瘤坏死因子受体－抗体融合蛋白治疗的患者中有抗核抗体、抗双链ＤＮＡ抗体新发阳性的报道。长期应用重组人Ⅱ型肿瘤坏死因子受体－抗体融合蛋白对自身免疫性疾病的影响还不清楚。

４．国外在接受重组人Ⅱ型肿瘤坏死因子受体－抗体融合蛋白治疗的患者中，观察到有极个别淋巴瘤发生，发生率的高低和类风湿关节炎病情严重程度有关。另外还有少量其他类型肿瘤发生，最常见的是结肠、乳腺、肺和前列腺肿瘤，发生率和类型同正常人群类似。

【制剂与规格】本品有两种规格：１２．５ｍｇ，活性为１．２５×１０６ＡＵ；２５ｍｇ，活性为２．５０×１０６ＡＵ。

【注意事项】

１．败血症、活动性结核病患者及对本品或制剂中其他成分过敏者禁用。一旦出现过敏反应立刻终止治疗，并适当处理。

２．如果患者有反复发作的感染病史或者有易导致感染的潜伏疾病时，在使用本品时应极为慎重。在使用本品过程中患者出现上呼吸道反复感染或有其他明显感染倾向时，应及时到医院就诊治疗。

３．当发生严重感染如糖尿病继发感染、结核杆菌感染等时，患者应暂停使用本品。

４．由于肿瘤坏死因子可调节炎症及细胞免疫反应，因此，在使用本品时，应充分考虑到可能会影响患者的抗感染及恶性肿瘤的作用。

５．在使用本品期间不可接种活疫苗。

６．有可能导致充血性心力衰竭的患者病情恶化，因此，对于有充血性心力衰竭的患者在使用本品时应极为慎重。

７．在健康人和急性肾脏或肝脏功能异常的患者中观察到的血药浓度没有十分显著的差别，因此，对于肾脏功能受损的患者无须调整剂量。

８．不建议孕妇及哺乳期妇女使用。

９．老年患者在安全性及有效性方面与青壮年患者没有显著性差别。由于在老年患者中通常易发生感染，因此在治疗中应予以注意。

１０．本品应置于２～８℃避光干燥保存和运输，不可冷冻。

英夫利西单抗Ｉｎｆｌｉｘｉｍａｂ

其他名称：类克。

【药代动力学】本品主要分布于血管腔隙内。ｔ１／２为７．７～９．５ｄ。

【作用与用途】在类风湿关节炎、克罗恩病和强直性脊柱炎患者的相关组织和体液中可测出高浓度的ＴＮＦ－α。本品为人－鼠嵌合性单克隆抗体，可与ＴＮＦ－α迅速形成稳定复合物，抑制ＴＮＦ－α与受体结合，从而使ＴＮＦ－α失去生物活性。本品可减轻滑膜炎和关节侵蚀。在给药后可使被炎症侵蚀的关节恢复。本品还可减少炎性细胞向关节炎症部位的浸润；克罗恩病和类风湿关节炎患者经本品治疗后，血清中白介素－６（ＩＬ－６）和Ｃ－反应蛋白（ＣＲＰ）的水平降低。经本品治疗的银屑病性关节炎患者银屑病皮肤病变减轻、滑膜内巨噬细胞的数量下降。中、重度活性溃疡性结肠炎患者使用本品治疗后，可促使黏膜愈合。

用于治疗类风湿关节炎，是疾病控制性抗风湿药物。对于中、重度活动性类风湿关节炎患者，本品与甲氨蝶呤合用可减轻症状和体征，改善身体功能，预防患者残疾。

对于接受传统治疗效果不佳的中重度活动性克罗恩病患者，本品可减轻症状和体征、促进黏膜愈合，使患者减少皮质激素用量或停止使用皮质激素。对于瘘管性克罗恩病患者，本品可减少肠－皮肤瘘管和直肠－阴道瘘管的数量，促进并维持瘘管愈合。

对于活动性强直性脊柱炎患者，本品可减轻症状和体征，增加活动幅度。

【用法与用量】

１．治疗类风湿关节炎首次给予本品３ｍｇ／ｋｇ，静脉滴注。然后在首次给药后的第２周和第６周及以后每隔８周各给予一次相同剂量。本品应与甲氨蝶呤合用。对于疗效不佳的患者，可考虑将剂量调整至１０ｍｇ／ｋｇ，（或）将用药间隔调整为４周。

２．治疗中、重度活动性克罗恩病和瘘管性克罗恩病首次给予本品５ｍｇ／ｋｇ，静脉滴注。然后在首次给药后的第２周和第６周及以后每隔８周各给予一次相同剂量。对于疗效不佳的患者，可考虑将剂量调整至１０ｍｇ／ｋｇ。

３．治疗强直性脊柱炎首次给予本品５ｍｇ／ｋｇ，静脉滴注。然后在首次给药后的第２周和第６周及以后每隔６周各给予一次相同剂量。

用药时将每瓶药品用１０ｍＬ无菌注射用水溶解，轻轻旋转药瓶，使药粉溶解。避免长时间或用力摇晃，严禁振荡。溶药过程中可能出现泡沫，放置５ｍｉｎ后，溶液应为无色或淡黄色，泛乳白色光。由于英夫利西单抗是一种蛋白质，溶液中可能会有一些半透明微粒。如果溶液中出现不透明颗粒、变色或其他物质，则不能继续使用。用生理盐水将本品的无菌注射用水溶液稀释至２５０ｍＬ：从２５０ｍＬ生理盐水瓶或袋中抽出与本品的无菌注射用水溶液相同的液体量，将本品的无菌注射用水溶液全部注入该输液瓶或袋中，轻轻混合。输液时间不得少于２ｈ。输液装置上应配有一个内置的、无菌、无热原、低蛋白结合率的滤膜（孔径≤１．２μｍ）。未用完的输液不应再使用。本品不应与其他药物同时进行输液。

【不良反应】

１．过敏导致的输液反应，如发热、寒战、呼吸困难、面色潮红、头痛和皮疹，这是患者停药的主要原因。

２．其他不良反应有恶心、呕吐、腹泻、腹痛、消化不良、肠梗阻、便秘、合并感染、乏力、胸痛、水肿、肌肉关节痛、血栓性静脉炎、高血压、低血压、贫血、白细胞减少、血小板减少、失眠、嗜睡、肝功能异常等。

【制剂与规格】粉针剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．治疗前应评估患者是否有感染结核病的危险因素，在接受本品治疗的过程中及结束后，应对患者密切监测活动性结核病的体征和症状。

２．本品不应用于严重感染活动期的患者。伴有慢性感染或有反复感染病史的患者应慎用本品。应告知患者并使其尽可能避免感染。

３．对心力衰竭患者，应慎重使用本品，且剂量不应超过５ｍｇ／ｋｇ。如果决定给心力衰竭患者使用本品，应在治疗过程中对其进行严密观察。一旦心力衰竭的症状加重或出现新的心力衰竭症状，则应停用本品。

４．本品的过敏反应可在治疗的不同时间内发生，多数出现在输液过程中或输液后２ｈ内，症状包括荨麻疹、呼吸困难和（或）支气管痉挛（罕见）、喉头水肿、咽部水肿和低血压。使用本品１～１４ｄ后，个别克罗恩病患者出现血清病样反应，症状包括发热、皮疹、头痛、咽喉痛、肌肉痛、多关节痛、手及面部水肿和（或）吞咽困难。如发生过敏反应，应立即采取治疗措施。发生严重反应时，应停止使用本品。

５．一些预防性措施［使用对乙酰氨基酚和（或）抗组胺药物］可减少输液反应的发生。为减少输液反应的发生，尤其对以前出现过输液反应的患者，应将输液速度放慢。

６．使用本品治疗可能会促使自身抗体的形成，罕见狼疮样综合征。若患者在接受本品治疗时出现狼疮样综合征征兆，则应立即停药。

７．如患者的黄疸指数和（或）谷氨酸氨基转移酶升高至正常范围上限的５倍及其以上，应停止使用本品，并针对异常情况进行全面检查。使用本品的乙肝病毒慢性携带者有出现乙型肝炎再活化的情况。在开始使用本品前和使用本品治疗的过程中，应对乙肝病毒慢性携带者进行适当的评价。

８．有恶性肿瘤病史的患者应慎用本品。

９．不建议本品与阿那白滞素（白介素－１拮抗剂）合并使用。

利妥昔单抗Ｒｉｔｕｘｉｍａｂ

其他名称：美罗华（Ｍａｂｔｈｅｒａ）。

【药代动力学】给患者每平方米体表面积１２５ｍｇ、２５０ｍｇ或３７５ｍｇ的本品静脉滴注，每周１次，共４次，患者的血清抗体浓度随剂量的增加而增加。在给予每平方米体表面积３７５ｍｇ的患者中，在第１次滴注后，平均血清半衰期为６８．１ｈ，最大浓度为２３８．７μｇ／ｍＬ，平均血浆清除率为０．０４５９Ｌ／ｈ。在第４次滴注后，平均血清半衰期、最大浓度和血浆清除率分别是１８９．９ｈ、４８０．７μｇ／ｍＬ和０．０１４５Ｌ／ｈ。此外，本品血清浓度在缓解患者中的增高具有统计学意义，其典型意义是在３～６个月后仍可测到本品。在第１次给药后，中位外周Ｂ淋巴细胞数明显降低至正常水平以下，６个月后开始恢复，在治疗完成的９～１２个月后恢复正常水平。

【作用与用途】本品是一种人－鼠嵌合性单克隆抗体，该抗体与纵贯细胞膜的ＣＤ２０抗原特异性结合。此抗原位于前Ｂ细胞和成熟Ｂ淋巴细胞，但在造血干细胞、后Ｂ细胞、正常血浆细胞或其他正常组织中不存在。该抗原表达于９５％以上的Ｂ淋巴细胞型的非霍奇金淋巴瘤。利妥昔单抗与Ｂ淋巴细胞上的ＣＤ２０结合，并引发Ｂ细胞溶解的免疫反应。细胞溶解的可能机制包括补体依赖性细胞毒性（ＣＤＣ）和抗体依赖的细胞介导的细胞毒性（ＡＤＣＣ）。此外，体外研究证明，利妥昔单抗可使药物抵抗性的人体淋巴细胞对一些化疗药的细胞毒性敏感。

适用于复发或化疗抵抗性Ｂ淋巴细胞型的非霍奇金淋巴瘤的患者。目前已有报道应用于各种难治性的风湿性疾病，包括类风湿关节炎、狼疮性肾炎、肌炎、血管炎、干燥综合征、硬皮病等，均取得了较好的疗效。

【用法与用量】成人推荐剂量为每平方米体表面积３７５ｍｇ，静脉滴注，每周１次，共４次，并适合门诊用药。滴注本品６０ｍｉｎ前可给予止痛药（如对乙酰氨基酚）和抗过敏药（如盐酸苯海拉明）。推荐首次滴入速度为５０ｍｇ／ｈ，随后可每３０ｍｉｎ增加５０ｍｇ／ｈ，最大可达４００ｍｇ／ｈ。如果发生过敏反应或与输液有关的反应，应暂时减慢或停止输入。如患者的症状改善，则可将滴入速度提高５０％。随后的滴入速度开始可为１００ｍｇ／ｈ，每３０ｍｉｎ增加１００ｍｇ／ｈ，最大可达到４００ｍｇ／ｈ。配制好的滴注液不应静脉注射或快速滴注。

治疗ＲＡ的研究主要采用每２周１次，１０００ｍｇ共２次的方案。治疗ＳＬＥ、ＡＡＶ、ＰＭ／ＤＭ和ＳＳ的研究多采用每周１次３７５ｍｇ／ｍ２，共４次的方案。

【不良反应】

１．滴注相关症状首先表现为发热和寒战，主要发生在第一次滴注时，通常在２ｈ内。其他随后的症状包括恶心、荨麻疹或皮疹、疲劳、头痛、瘙痒、支气管痉挛或呼吸困难、舌或喉头水肿（血管神经性水肿）、鼻炎、呕吐、暂时性低血压、潮红、心律失常、肿瘤性疼痛。其次常见的是原有的心脏病如心绞痛和充血性心力衰竭加重。用药的不良反应随着滴注的继续而减轻。

２．少数患者会发生出血，常常是轻微和可逆性的。严重的血小板减少和中性粒细胞减少的发生率为１．８％，严重贫血的发生率为１．４％。

３．尽管本品可诱发Ｂ淋巴细胞的清除，并与血清免疫蛋白减少有关，但在患者中，感染的发生率并不比预期的高，严重感染的发生明显少于传统化疗。

４．本品单一治疗在临床上并未引起明显的肝肾毒性，仅观察到肝功能参数的轻微、暂时上升。

【制剂与规格】１００ｍｇ（１０ｍＬ）、５００ｍｇ（５０ｍＬ）。

【药物相互作用】目前尚未见本品与其他药物相互作用的报道。当患者存在人抗鼠抗体（ＨＡＭＡ）或人抗嵌合抗体（ＨＡＣＡ）滴度时，若使用其他诊断或治疗性单克隆抗体，会产生过敏或高敏反应。

（李红）


第十六章 解毒药物

解毒药可通过清除毒物、制止毒物吸收、抑制其与受体结合或引起生理反应、改变其理化性质等方式以达到解毒作用，起到治疗效果。解毒药分为非特异性和特异性解毒药两类。前者解毒作用广泛，用于多种中毒的抢救，效果弱，仅作辅助治疗，如活性炭、牛奶、蛋清等；后者特异性强，有特效，如氰化物中毒的解毒剂美兰等。以下着重介绍常见的有机磷农药、重金属等中毒的解毒剂。

依地酸钙钠ＣａｌｃｉｕｍＤｉｓｏｄｉｕｍＥｄｅｔａｔｅ

其他名称：乙二胺四乙酸二钠钙，解铅乐。

【药代动力学】静脉给药后９０％分布于细胞外液，不能进入红细胞内，故只能络合细胞外液的铅，ｔ１／２为２０～６０ｍｉｎ。肌内注射ｔ１／２为９０ｍｉｎ，口服无效。

【作用与用途】本品能与多种二价和三价金属离子络合形成稳定的可溶性络合物从尿中排出，达到解毒的作用。本品为铅中毒首选药。对钴、铜、铬、镉、锰及放射性元素（如镭、钚、铀等）中毒有效，对锶中毒无效，汞中毒少用。

【用法与用量】

１．口服每次１～２ｇ，３次／ｄ。

２．肌内注射每次０．２５～０．５ｇ，２次／ｄ。

３．静脉滴注０．５～１ｇ加生理盐水或５％葡萄糖注射液稀释至０．２５％～０．５％浓度静脉滴注，１～２次／ｄ，３～５ｄ为１个疗程，总疗程少于３０ｇ；小儿６０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），按上法稀释后分２次滴完，每疗程３～５ｄ。

【不良反应】

１．大剂量可致肾小管水肿、中毒性肾病及急性肾衰竭，停药后可恢复。

２．可有头晕、疲倦、食欲减退、腹痛、腹泻，但不严重。

３．长期用可有关节酸痛、尿急、口角炎、阴囊炎、皮炎、寒战等所谓“过络合综合征”，个别人可有过敏反应。

４．肌内注射可致局部肌肉疼痛，高浓度静脉滴注可致血栓性静脉炎。

５．长期用可致凝血酶原时间延长、心电图Ｔ波倒置。

６．静脉滴注过快、血浓度大于０．５％时，可致低钙性抽搐。

【制剂与规格】片剂：０．５ｇ。注射剂：０．２ｍｇ（２ｍＬ）、１ｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．剂量每日不可大于１．５ｇ（＜５０ｍｇ／ｋｇ）。每个疗程连续用药不超过５ｄ。需用第２个疗程前停用４～７ｄ。

２．药物浓度应配成０．５％，滴速为１５ｍｇ／ｍｉｎ左右，应同时服用多种维生素，如维生素Ｂ６等。

３．肾病、结核、过敏者及孕妇忌用，出现肾功能损害等不良反应时应立即停药。老年人酌情减量。严重铅中毒者不应用较大剂量，否则会增加毒性。

【药物的相互作用】本品与亚硝酸钠合用可加重血压降低的不良反应。

依地酸二钠ＤｉｓｏｄｉｕｍＥｄｅｔａｔｅ

其他名称：依地钠，ＥＤＴＡ－２Ｎａ。

【作用与用途】本品与钙离子络合，可降低血钙。用于治疗洋地黄类药物中毒所致的心律失常。

【用法与用量】静脉滴注：成人每次１～３ｇ，加入５０％葡萄糖注射液２０～４０ｍＬ缓慢静脉注射，或每次２～６ｇ，加入５％葡萄液注射液５００ｍＬ缓慢静脉滴注。

【不良反应】无特殊不良反应。

【制剂与规格】注射液：１ｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．静脉滴注需将药溶于５％葡萄糖注射液５００ｍＬ中１～３ｈ滴完。

２．心律失常矫正后，口服氯化钾维持疗效。

３．用药期间注意防止低血钙。

【药物的相互作用】

１．本品能络合锌，干扰蛋白锌胰岛素的作用时间。

２．本品可防止其他物质与维生素Ｂ１的络合作用，作为维生素Ｂ１的稳定剂。

喷替酸锌钠ＰｅｎｔｅｔａｔｅＺｉｎｃＴｒｉｓｏｄｉｕｍ

其他名称：新促排灵。

【药代动力学】只可肌内注射或静脉滴注，口服不吸收。ｔ１／２为７５ｍｉｎ。肌内注射体内保留有效量的时间约为静脉注射的２倍。２４ｈ经尿排出９９％。

【作用与用途】本品可与金属离子形成稳定的螯合物，能与放射性核素及铅等形成稳定的可溶性的络合物，经肾排出。可提高放射性污染物的清除率。当放射性污染物仍在血循环或组织间液中时疗效好，放射性污染物进入肝脏、骨骼后疗效降低。本品适用于铅、钚、镅等的污染。

【用法与用量】

１．肌内注射或静脉滴注肌内注射或加入１０％葡萄糖注射液５００ｍＬ内静脉滴注，０．５～１．０ｇ／ｄ，连用３～５ｄ。

２．吸入给药每次１２０ｍｇ，１次／ｄ，连用７ｄ，必要时停药３～５ｄ后可重复给药数疗程。

【不良反应】

１．可致腹泻、喉痛、口渴、过敏性皮炎。

２．肌内注射局部疼痛。

【制剂与规格】注射液：１ｇ。

【注意事项】

１．心脏病、肾病患者慎用，孕妇慎用。

２．对吸入中毒者可采用吸入法给药。

去铁胺Ｄｅｆｅｒｏｘａｍｉｎｅ

其他名称：去铁敏，得斯芬。

【药代动力学】口服吸收少，生物利用度低，皮下注射、肌内注射、静脉给药吸收迅速。ｔ１／２为０．４ｈ。

【作用与用途】本品为铁的络合剂，在体内与Ｆｅ３＋结合为无毒络合物，由肾排出，在酸性条件下结合作用更强。本品能阻断铁在胃肠道的吸收，用于急性铁中毒，慢性肾衰竭伴铝负荷过量所致脑病、骨病，还可用于慢性铁负荷过量，如输血所致含铁血黄素沉着病、特发性血色病等。

【用法与用量】

１．口服或灌胃一般８～１２ｇ，溶于水中口服，以限制铁在胃肠道吸收。

２．肌内注射或静脉注射每次１ｇ，然后每４ｈ注射５００ｍｇ，共２次。口服或灌胃应与肌内注射或静脉注射同时进行。

【不良反应】

１．注射局部疼痛、腹部不适、腹泻、恶心、呕吐及腿肌肉震颤等。

２．荨麻疹、头晕、头痛，偶见低血压、惊厥、休克等。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ、５００ｍｇ。粉针剂：５００ｍｇ。

【注意事项】使用本品不可过量，滴注速度应控制在１５ｍｇ／（ｋｇ·ｈ），每日总量在５０ｍｇ／ｋｇ以下，以减少或避免不良反应。

【药物的相互作用】

１．当维生素Ｃ每日用量超过５００ｍｇ时，可增加本品与铁离子的结合，同时增加组织的铁毒性，影响心脏的代偿功能。心力衰竭患者避免应用。

２．与吩噻嗪类衍生物合用可引起暂时性意识障碍，锥体功能障碍和昏迷，应避免合用。二巯基丙醇Ｄｉｍｅｒｃａｐｒｏｌ

其他名称：巴尔。

【药代动力学】本品具有两个活性巯基能与金属结合形成稳定无毒的络合物。肌内注射后３０ｍｉｎ体内浓度达高峰，吸收、解毒４ｈ内完成，由肾排出。由于络合物有部分解离，如络合物排出太慢，解离出的二巯基丙醇易被氧化，游离的金属仍可产生毒性作用，故应尽早、足量、反复应用，使游离的金属再被二巯基丙醇络合，直至排出为止。

【作用与用途】主要用于急慢性砷、汞中毒，对锑、金、铋、铬、镉中毒及肝豆状核变性也有效，对铅、锰、钒中毒疗效差。

【用法与用量】肌内注射：成人２．５～４ｍｇ／ｋｇ，最初２ｄ，每４～６ｈ一次，第３日６～１２ｈ一次，以后１～２次／ｄ，７～１４ｄ为１个疗程；小儿轻症者每次２．５～４ｍｇ／ｋｇ，第１日４次，第２日３次，第３日２次，连用７～１４ｄ；重症者用量加倍。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、流涎、头痛、腹痛、四肢麻木、注射部位痛。

２．可致肝肾功能损害，肝肾功能不全者慎用。

３．多次注射可发生过敏反应。

４．小儿用本品可致发热。

【制剂与规格】注射液：１００ｍｇ（１ｍＬ）、２００ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．注射过量易引起血压升高、心搏加快、休克、惊厥、木僵、昏迷等。

２．不良反应一般在４ｈ内消失，如症状严重应对症治疗。

二巯丁二钠ＳｏｄｉｕｍＤｉｍｅｒｃａｐｔｏｓｕｃｃｉｎａｔｅ

其他名称：二巯琥钠，二巯琥珀酸钠，ＤＭＳ。

【药代动力学】静脉给药血中ｔ１／２仅４ｍｉｎ，主要经肾排出。４ｈ可排出８０％的药物及金属络合物。

【作用与用途】本品分子中有两个巯基，与金属亲和力大，能夺取与酶结合的金属离子，使组织细胞中的巯基酶复活而解毒。

主要用于汞、锑、铅、砷、镉、铜等中毒。对慢性汞中毒疗效肯定，对砷中毒疗效明显，解锑中毒效力为二巯基丙醇的１０倍，对慢性铅中毒和肝豆状核变性驱铜有效。

【用法与用量】

１．静脉注射急性中毒，成人首次１０００～２０００ｍｇ，加注射用水１０～２０ｍＬ稀释，配成５％～１０％葡萄糖溶液，缓慢静脉注射，以后１０００ｍｇ／ｈ，共４～５次。

２．肌内注射慢性中毒，成人每次５００～１０００ｍｇ，１～２次／ｄ，５～７ｄ为１个疗程。可加２％普鲁卡因２ｍＬ防止疼痛。

【不良反应】

１．少数人可有过敏反应。

２．药量过大长时间用药时，可有头晕、乏力、食欲减退、关节疼痛。

【制剂与规格】粉针剂：５００ｍｇ、１０００ｍｇ。

【注意事项】

１．静脉注射速度要慢，过快时可有头晕、恶心、乏力、四肢酸痛及胸闷、大蒜味等，一般较轻，停药数小时后症状可自行消失。

２．本品水溶性不稳定，久置、过热均可变质，若呈土黄色或发生混浊则不可用。

３．溶液只可静脉注射或肌内注射，不可静脉滴注。

４．肝肾功能不全者慎用。

二巯丙磺钠ＳｏｄｉｕｍＤｉｍｅｒｃａｐｔｏｐｒｏｐａｎｅＳｕｌｆｏｎａｔｅ

【作用与用途】作用同二巯基丙醇，但吸收快，排泄快，解毒作用强，在体内无蓄积。对汞中毒效果较二巯基丙醇强，对砷、铬、铋、铜、锑等中毒亦有效。

【用法与用量】

１．静脉注射急性中毒，每次５ｍｇ／ｋｇ，第１日每４～５ｈ一次，第２日２～３次，以后１～２次／ｄ，７ｄ为１个疗程。

２．肌内注射或静脉注射慢性中毒，每次２．５～５ｍｇ／ｋｇ，１次／ｄ，连用３ｄ为１个疗程，停４ｄ再用，一般用３～５个疗程。

【不良反应】

１．用药后可出现恶心、心动过速、颜面苍白、头晕，多在１５ｍｉｎ内消失。个别人有过敏反应，如皮疹、寒战、发热、头痛，甚至剥脱性皮炎。

【制剂与规格】注射液：２５０ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】肝肾功能不全者慎用。

青霉胺Ｐｅｎｉｃｉｌｌａｍｉｎｅ

其他名称：Ｄ－盐酸青霉胺，Ｄ－ＰｅｎｉｃｉｌｌａｍｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ。

【作用与用途】本品为青霉素的水解产物，为含有巯基的氨基酸。对铜、铅、汞等离子有较强的络合作用，可使之排出而解毒。

【用法与用量】口服：①肝豆状核变性，成人１０００～１５００ｍｇ／ｄ，长期服用症状好转后可间歇给药；小儿２０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），分３次服。②铅、汞中毒，１０００ｍｇ／ｄ，分３～４次服，５～７ｄ为１个疗程，中间停２ｄ，再开始下一个疗程，一般用１～３个疗程。③免疫性疾病，成人１５００～１８００ｍｇ／ｄ，分３～４次服，可用６个月以上。

【不良反应】

１．偶有头痛、咽痛、乏力、恶心、腹痛、腹泻等，少数人用后有过敏反应。

２．对骨髓有抑制作用。

３．剂量过大、长期使用可引起视神经炎和肾病综合征。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．肾功能不全、再生障碍性贫血、粒细胞缺乏症者慎用。

２．过敏者禁用。

３．用前应先做皮试。

谷胱甘肽Ｇｌｕｔａｔｈｉｏｎｅ

其他名称：ＧＳＨ。

【药代动力学】静脉注射５ｈ后血药浓度达峰值，ｔ１／２为２４ｈ。

【作用与用途】本品参与三羧酸循环及糖代谢，产生能量。它能激活各种酶如巯基酶等，用于丙烯腈、氟化物、一氧化碳、重金属及有机溶剂中毒。本品还有保护肝脏、保护红细胞膜、防溶血、减少高铁血红蛋白、改善放射治疗所致白细胞减少、抗过敏、抑制白内障发展、控制角膜及视网膜恶化等作用。

【用法与用量】静脉注射或肌内注射：用时将粉针剂用所带维生素Ｃ溶液（２ｍＬ）溶解后使用，每次５０～１００ｍｇ，１～２次／ｄ。

【不良反应】无明显毒副作用。

【制剂与规格】粉针剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品带专用维生素Ｃ作为溶剂，不得使用其他溶液。

２．本品不能与维生素Ｋ、维生素Ｂ６、泛酸钙、乳酸脱氢酶、抗组胺药、磺胺类药、四环素等混合注射用。

３．本品应避光保存。

半胱氨酸Ｃｙｓｔｅｉｎｅ

其他名称：盐酸半胱氨酸，Ｌ－半胱氨酸（Ｌ－Ｃｙｓｔｅｉｎｅ）。

【作用与用途】本品含有巯基，能缓解金属对细胞酶系统的毒性作用。用于金属中毒、白细胞减少及某些肝病，放疗前应用可减轻放射线对机体的损害。

【用法与用量】肌内注射：每次１００～２００ｍｇ，１～２次／ｄ。临用前将粉针剂溶于所附的磷酸氢二钠缓冲液２ｍＬ中注射。

【不良反应】无明显毒副作用。

【制剂与规格】粉针剂：１００ｍｇ。

【注意事项】本品只能溶于所附的磷酸氢二钠缓冲液中使用。

碘解磷定ＰｒａｌｉｄｏｘｉｍｅＩｏｄｉｄｅ

其他名称：解磷定，敌磷，碘磷定，ＰｙｒａｌｏｘｉｍｅＭｅｔｈｉｏｄｉｄｅ。

【药代动力学】静脉注射后迅速吸收并分布全身，包括肝、肾、脾、心、肺、血液，在肝脏代谢，４ｈ内经肾排出８３％，体内无蓄积作用。

【作用与用途】有机磷酸酯类杀虫剂（如１６０５、１０５９、敌敌畏等）进入机体后与体内胆碱酯酶结合形成磷酰化胆碱酯酶，使胆碱酯酶失去催化水解乙酰胆碱的作用，导致其聚积，从而引起一系列中毒症状。本品为复能剂，能夺取磷酰化胆碱酶中的磷酰基团，从而使胆碱酯酶游离而恢复活性。本品对磷酰化胆碱酯酶形成不久的中毒有效，如经数小时后，磷酰酯酶已“老化”，就难以恢复其活性，故要早期应用。

本品对烟碱样作用有效，对内吸磷、对硫磷、甲胺磷、甲拌磷中毒疗效较好，对敌敌畏、敌百虫疗效差，对马拉硫磷疗效可疑，对二嗪农、甲氟磷、丙胺氟磷及八甲磷中毒无效。

【用法与用量】静脉注射：药物加入１０％葡萄糖注射液或生理盐水中稀释后静脉滴注或缓慢静脉注射（２５～５０ｍｇ／ｍＬ）。轻度中毒，每次０．４ｇ（小儿每次１５ｍｇ），必要时２～４ｈ重复一次；中度中毒，首次０．８～１．２ｇ（小儿每次２０～３０ｍｇ／ｋｇ），以后每２ｈ ０．４ｇ，共４～６次。重度中毒，首次１～１．２ｇ（小儿每次３０ｍｇ／ｋｇ），３０ｍｉｎ后无效可再给予０．８～１．２ｇ，以后０．４ｇ／ｈ。

【不良反应】注射过快易致短暂的眩晕、视力模糊或复视、血压升高。量大可引起癫痫发作和抑制胆碱酯酶活性，有时还可出现口苦、咽痛、恶心等。

【制剂与规格】注射液：０．４ｇ（１０ｍＬ）、０．５ｇ（２０ｍＬ）。粉针剂：０．４ｇ、０．８ｇ。

【注意事项】

１．注射快可引起呼吸暂停，每日用量不可超过１０ｇ，过大量时可抑制胆碱酯酶，致神经肌肉传导阻滞，加重中毒症状。

２．本品不可与碱性药配伍，否则能水解生成氰化物。

３．粉剂难溶时，加温（４０～５０℃）或振荡可溶解。

４．对碘过敏者忌用。

５．有时致咽痛、腮腺肿大。

６．本品漏至皮下可致剧痛。

７．本品作用时间短，故需足量、反复多次给药。

【药物的相互作用】

１．维生素Ｂ１可延长本品的半衰期。

２．与阿托品合用应减少阿托品用量。

氯解磷定ＰｒａｌｉｄｏｘｉｍｅＭｅｔｈｙｌｃｈｌｏｒｉｄｅ

其他名称：氯磷定。

【药代动力学】本品起效快，注入体内１～２ｍｉｎ起效，多在３０～６０ｍｉｎ解除中毒症状。

【作用与用途】作用同解磷定，但较解磷定强，本品１ｇ相当于解磷定１．５ｇ的解毒作用。本品疗效高，不良反应小，使用方便。主要用于１０５９、１０６５、３９１１、敌敌畏、敌百虫、苏化２０３等中毒，对乐果、马拉硫磷无效。

【用法与用量】肌内注射或静脉注射：方法同解磷定。轻度中毒，０．２５～０．５ｇ肌内注射，必要时２～４ｈ重复一次；中度中毒，０．７５～１．０ｇ肌内注射或静脉注射，据病情２～４ｈ重复０．５ｇ；重度中毒，首次１．０～１．５ｇ加生理盐水１０～２０ｍＬ缓慢静脉注射，若３０～６０ｍｉｎ未好转，可再注射。

【不良反应】肌内注射后有轻微头痛，可自行消失。少数人用后有头痛、头晕、恶心、呕吐等。量大可有短暂眩晕、视觉模糊或复视、血压升高、癫痫病发作、呼吸抑制甚至死亡。

【制剂与规格】注射液：０．５ｇ（２ｍＬ）、０．２５ｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品水溶性高，稳定，可肌内注射或静脉注射，或静脉注射、肌内注射同时进行。

２．本品忌与碱性溶液混合，为复活剂的首选药，但在中毒４８～７２ｈ后无效。

３．禁与碱性药物配伍，因可产生有毒的氰化物。

４．阿托品用后再给本品疗效好。

５．对中毒较久、较重者作用不大，必须与阿托品合用，且越早越好。

６．静脉注射时先将本品２ｍＬ用注射用水稀释至１０ｍＬ再用，静脉注射速度要缓慢。

【药物的相互作用】同解磷定。

阿托品Ａｔｒｏｐｉｎｅ

其他名称：硫酸阿托品。

【药代动力学】本品易从胃肠道及其他黏膜吸收，也可从眼或少量从皮肤吸收。口服１ｈ后即达峰效应，ｔ１／２为３．７～４．３ｈ。血浆蛋白结合率为１４％～２２％，Ｖｄ为１．７Ｌ／ｋｇ，可迅速分布于全身组织，可透过血－脑脊液屏障，也能通过胎盘。一次剂量的一半经肝代谢，其余以原形经肾排出。在包括乳汁在内的各分泌物中都有微量出现。

【作用与用途】本品与Ｍ胆碱受体结合，竞争性对抗乙酰胆碱和其他拟胆碱药的毒蕈碱样作用。主要解除平滑肌痉挛，量大可解除小血管痉挛，改善微循环，同时抑制腺体分泌，解除迷走神经对心脏的抑制，使心搏加快、瞳孔散大、眼压升高，兴奋呼吸中枢，解除呼吸抑制。用于各类有机磷农药中毒。改善症状但不能使胆碱酯酶复活，常与复能剂合用。

【用法与用量】

１．轻度中毒开始１～２ｍｇ皮下注射，每１～２ｈ重复一次；阿托品化后取０．５ｍｇ皮下注射，４～６ｈ重复一次。

２．中度中毒开始２～４ｍｇ静脉注射，以后每３０ｍｉｎ重复静脉注射１～２ｍｇ；阿托品化后取０．５～１ｍｇ，４～６ｈ重复一次。

３．重度中毒３～１０ｍｇ静脉注射，以后每１０～３０ｍｉｎ重复静脉注射２～５ｍｇ；阿托品化后，皮下注射０．５～１ｍｇ，２～６ｈ一次。

【不良反应】心率加快、瞳孔散大、视物障碍、皮肤潮红、皮疹。超大量使用可出现阿托品中毒，导致精神症状、尿潴留，甚至昏迷。

【制剂与规格】注射液：０．５ｍｇ（１ｍＬ）、１ｍｇ（１ｍＬ）、５ｍｇ（１ｍＬ）、１０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】治疗中应反复用药，至阿托品化后，减量或停药。如发生阿托品中毒，应立即停药或给拮抗剂。

解磷注射液

【作用与用途】本品是由两种不同特点的抗胆碱药阿托品、苯那辛（贝那替秦）及胆碱酯酶复能剂氯磷定组成的复方制剂。对有机磷酸酯类中毒引起的毒蕈碱样作用、烟碱样作用及中枢神经系统症状有较好的对抗作用。同时对中毒酶有较强的重活化作用。本品起效快、疗效显著。适用于各型有机磷农药中毒。

【用法与用量】肌内或静脉注射：①轻度中毒，０．５～１支。１～２ｈ后如有Ｍ样症状，可给阿托品０．５～１ｍｇ；如有Ｎ样症状或胆碱酯酶活性较低，可给氯解磷定０．５～０．６ｇ。②中度中毒，首次肌内或静脉注射１～２支，同时加用氯解磷定０．３～０．６ｇ。必要时０．５～１ｈ后重复１支。中毒后期如有Ｍ样症状给阿托品１～１．５ｍｇ；如有Ｎ样作用、胆碱酯酶活性较低，给予氯解磷定０．６～０．９ｇ。主要症状基本消失，胆碱酯酶活性稳定于正常值的６０％以上后可停药。③重度中毒，首次肌内或静脉注射２～３支，同时加氯解磷定０．６～０．９ｇ。０．５～１ｈ后可酌情重复１～２支。中毒后期如有Ｍ样症状给阿托品２～３支；如有Ｎ样症状，胆碱酯酶活性较低时，给予氯解磷定０．９～１．２ｇ。主要症状基本消失，胆碱酯酶活性上升稳定在正常值的６０％以上后，可以停药观察。

【不良反应】可引起口干、心率加快、颜面潮红、瞳孔散大；过量可有烦躁不安、谵妄、体温升高、尿潴留、昏迷等阿托品中毒症状，一般停药可缓解，不需特殊处理。

【制剂与规格】注射液：２ｍＬ，含盐酸苯那辛３ｍｇ、硫酸阿托品３ｍｇ和氯解磷定４００ｍｇ。

【注意事项】用量要适当，不可过量使用。

苯克磷

【作用与用途】本品含有抗胆碱药苯扎托品、丙环定和双复磷。对有机磷中毒的抢救抗毒效果强，起效快，较全面控制症状，副作用小。

【用法与用量】注射：①轻度中毒，１／２～１支肌内注射。中度中毒：首次１～２支肌内注射。②重度中毒，首次２～３支肌内注射，必要时可静脉注射。中、重度中毒首次用药３０ｍｉｎ后，若中毒症状仍明显，胆碱酯酶较低，重复１～２支，每次给药时间隔１～２ｈ。中毒后期若仅有Ｍ样症状，可给阿托品，根据轻、中、重分别给０．５～１ｍｇ、１～２ｍｇ、２～３ｍｇ。如有Ｎ样症状，胆碱酯酶活性较低，可给氯解磷定，根据轻、中、重分别给０．５～０．６ｇ、０．６～０．９ｇ、０．９～１．２ｇ，直到症状消失，胆碱酯酶活性上升稳定在６０％以上，可停药观察。

【不良反应】与解磷定注射液合用，过量可致抗胆碱症状，中枢神经症状反应比阿托品早且明显，外周反应比阿托品弱。

【制剂与规格】注射液：２ｍＬ，含苯托品２ｍｇ、苯环定８ｍｇ、双复磷３００ｍｇ。

【注意事项】不与解磷定合用，勿过量。

乙酰胺Ａｃｅｔａｍｉｄｅ

其他名称：解氟灵。

【作用与用途】本品是目前治疗农药氟乙酰胺及氟乙酸钠中毒的有效解毒剂。氟中毒机制不清，故其解氟中毒机制亦不清。可能在体内争夺酰胺，使氟乙酰胺酶、氟乙酰胺不能脱氨产生氟乙酸，干扰了三羧酸循环的正常进行。用于有机氟药的中毒，应用后可延长中毒的潜伏期，症状明显改善，效果良好。

【用法与用量】肌内注射：成人每次２．５～５ｇ，２～４次，或０．１～０．３ｇ／（ｋｇ·ｄ），分２～４次注射。首次剂量为全日量的１／２，疗效更佳。危重者首次量可用５～１０ｇ，连用５～７ｄ。

【不良反应】毒性低，安全。

【制剂与规格】注射液：２．５ｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．大量应用可引起血尿，必要时停药，并加用糖皮质激素能使血尿减轻。

２．注射部位疼痛可加普鲁卡因２０～４０ｍｇ混合注射，以减轻疼痛。

亚甲蓝ＭｅｔｈｙｌｔｈｉｏｎｉｎｉｕｍＣｈｌｏｒｉｄｅ

其他名称：美蓝，次甲蓝，甲烯蓝，ＭｅｔｈｙｌｔｈｉｏｎｉｎｅＣｈｌｏｒｉｄｅ，Ｕｒｏ⁃ｌｅｎＢｌｕｅ，ＳｗｉｓｓＢｌｕｅ。

【药代动力学】本品静脉注射后作用迅速，在组织内迅速还原为白色亚甲蓝，７４％由尿排出。

【作用与用途】本品为氧化还原剂。低浓度时在还原型辅酶Ⅰ脱氢酶（ＮＡＤＰＨ）的作用下，本品还原成为还原形亚甲蓝，可使高铁血红蛋白还原为血红蛋白。高浓度时可直接将血红蛋白氧化为高铁血红蛋白。能与游离的氰离子（ＣＮ－）结合，从细胞色素中夺走已与之结合的氰离子，使细胞色素氧化酶活性恢复而发挥解毒作用。本品还具有溶解膀胱结石的作用，对草酸钙结石疗效较好。

小剂量用于治疗高铁血红蛋白症；大剂量用于轻度氰化物中毒，并在静脉注射后再给予硫代硫酸钠静脉注射，以使游离的氰离子和已与高铁血红蛋白结合的氰离子结合成硫氰酸盐而从尿中排出。

【用法与用量】

１．亚硝酸盐及苯胺类中毒用５０～１００ｍｇ加入２５％葡萄糖注射液２０～４０ｍＬ或口服１５０～２５０ｍｇ，４ｈ一次。

２．氰化物中毒以１％溶液５０～１００ｍｇ静脉注射，再注射硫代硫酸钠，二者交替使用。

【不良反应】

１．口服有恶心、呕吐、腹泻。

２．静脉注射量大（＞５００ｍｇ）可致腹痛、心前区疼痛、眩晕、头痛、出汗、精神错乱、神志不清、膀胱刺激征、尿呈蓝色时尿道有烧灼痛、红细胞脆性增加、心肌损害等。

３．皮下注射和肌内注射可致组织坏死，鞘内注射能致永久性神经损害，故禁忌使用。

【制剂与规格】注射液：２０ｍｇ（２ｍＬ）、５０ｍｇ（５ｍＬ）、１００ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．严重肾功能不全者禁用，遗传性红细胞葡萄糖－６－磷酸脱氢酶铁缺乏症、严重地中海贫血或镰状红细胞贫血者禁用，否则易致溶血。

２．不能与强碱药物、氧化剂、还原剂及碘化物伍用。

３．肺水肿患者忌用。

４．本品只有注明为医用的方可使用。

４－二甲氨基苯酚４－Ｄｉｍｅｔｈｙｌａｍｉｎｏｐｈｅｎｏｌ

【作用与用途】本品为新的高铁血红蛋白形成剂，它能使血红蛋白氧化为高铁血红蛋白，与ＣＮ－有很高的亲和力。形成５０％高铁血红蛋白所需时间为０．３～３ｍｉｎ，高铁血红蛋白维持３～４ｈ。抗氰化物中毒效果较亚硝酸异戊酯及亚硝酸钠好，恢复呼吸和知觉快。临床用于氰化物及硫化氢中毒。具有作用快、效价高、给药方便、无明显不良反应等优点。

【用法与用量】

１．氰化物中毒急救０．２ｍｇ肌内注射，继之用２５％硫代硫酸钠２５ｍＬ静脉注射。

２．硫化氢急性中毒急救可按３．２５ｍｇ／ｋｇ计算配制成１０％溶液立即肌内注射，１ｈ后，根据病情可给半量或吸入亚硝酸异戊酯。

【不良反应】可以有眩晕、轻度头痛、血压及心率波动变化等。

【制剂与规格】注射液：０．２ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．遗传性高铁血红蛋白还原酶缺乏症者忌用。

２．尽早、尽快、足量给药效较好，但又不过量。

亚硝酸钠ＳｏｄｉｕｍＮｉｔｒｉｔｅ

【作用与用途】本品可使血红蛋白变成高铁血红蛋白，有效地解除氰化物对细胞色素氧化酶的毒害，作用较亚甲蓝强。

【用法与用量】静脉注射：３％溶液，每次１０～２０ｍＬ。

【不良反应】注射过快时，因血管扩张，易引起血压剧降、头痛等不良反应。

【制剂与规格】注射液：３００ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】注射速度不宜过快。

羟钴胺Ｈｙｄｒｏｘｙｃｏｂａｌａｍｉｎ

其他名称：羟基钴维生素。

【作用与用途】本品结构似维生素Ｂ１２，羟基代替了维生素Ｂ１２的氰基。它与ＣＮ－结合成无毒的维生素Ｂ１２由肾排出。本品无不良反应，但性质不很稳定，用量较大。用于氰化物中毒，也可用于硝普钠中毒及恶性贫血、神经系统等疾病。

【用法与用量】

１．氰化物中毒首剂５０ｍｇ／ｋｇ，静脉注射或静脉滴注，维持量为２５ｍｇ／ｈ。

２．维生素Ｂ１２缺乏症０．２５～１ｍｇ／ｋｇ肌内注射，隔日１次，用１～２周。之后每次０．２５ｍｇ／周。恢复正常后，每２～３个月注射１ｍｇ。

【不良反应】无毒，不良反应罕见。

【制剂与规格】注射液：１ｍｇ（１ｍＬ）、０．５ｍｇ（１ｍＬ）、０．１ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】为防止过敏反应，可先用小剂量皮内注射试验或斑贴试验。

依地酸二钴ＤｉｃｏｂａｌｔＥｄｅｔａｔｅ

其他名称：乙二胺四乙酸二钴，ＣｏｂａｌｔＴｅｔｒａｃｅｍａｔｅ。

【作用与用途】本品为ＣＮ－螯合剂，对ＣＮ－的亲和力比细胞色素氧化酶强。不仅有与游离的ＣＮ－螯合及中和氰化物的作用，而且能夺取与细胞色素氧化酶结合的不稳定的ＣＮ－，使之在细胞呼吸中发挥正常的功能。本品与ＣＮ－结合产生依地酸钴及ＣＯ（ＣＮ）６，后者为稳定的无毒性的钴－氰络合物，经肾排出而解毒。本品用于氰化物中毒。

【用法与用量】静脉注射：６００ｍｇ，每次５ｍｉｎ以上，并一次注入５０％葡萄糖注射液５０ｍＬ。必要时可重复给药１～２次。

【不良作用】可引起恶心、呕吐，偶见低血压、心绞痛、心律失常。

【制剂与规格】注射液：３００ｍｇ（２０ｍＬ）。

【注意事项】２０℃以下保存。

硫代硫酸钠ＳｏｄｉｕｍＴｈｉｏｓｕｌｆａｔｅ

其他名称：大苏打，次亚硫酸钠。

【药代动力学】本品不易经消化道吸收，静脉注射后迅速分布到组织和细胞外液。在体内不被代谢，以原形从尿排出。ｔ１／２为１５～２０ｍｉｎ。

【作用与用途】本品和体内游离的或与高铁血红蛋白结合的氰离子结合，形成无毒的硫氰酸盐，由尿排出而解毒。本品与亚硝酸盐配合应用于氰化物中毒，使解毒效果显著提高，和砷、铋、汞、碘、铅等生成毒性低的硫化物随尿排出。用于氰化物及砷、汞、铋、铅、碘中毒。

【用法与用量】

１．氰化物中毒本品作用慢，故先给亚甲蓝和亚硝酸钠，后给本品。静脉注射每次１２．５～２５ｇ，１次／ｄ。用时配成２５％～５０％溶液５０ｍＬ，于１０ｍｉｎ内缓慢注射，必要时可重复半量或与亚甲蓝交替使用。也可用１０％溶液５０～１００ｍＬ洗胃并保留适量在胃内，使胃内氰离子形成硫氰酸盐，以减少肠道内氰化物的吸收。

２．金属离子解毒成人每日５００～１０００ｍｇ静脉注射，共用３～５ｄ；小儿每次１０～２０ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】头晕、乏力、恶心、呕吐等。

【制剂与规格】粉针剂：３２０ｍｇ、６４０ｍｇ。注射液：５００ｍｇ（１０ｍＬ）、１０００ｍｇ（２０ｍＬ）。

【注意事项】

１．不可与亚硝酸钠混合应用。

２．静脉注射不宜过快，因扩张血管可致血压剧降。

３．粉针剂需用生理盐水溶解，配成５％～１０％的溶液缓慢静脉注射。

【药物的相互作用】本品与亚硝酸钠合用可加重血压降低的不良反应。

纳洛酮Ｎａｌｏｘｏｎｅ

其他名称：丙烯吗啡酮，风度。

【药代动力学】本品含服吸收较快，１０ｍｉｎ即可产生作用。经肝脏代谢迅速失效。静脉注射２ｍｉｎ内起效，肌内或皮下注射１５ｍｉｎ后起效，作用时间可达１～４ｈ。能很快透过血－脑脊液屏障，成人ｔ１／２为３０～８１ｍｉｎ。在肝脏代谢，从尿排出。

【作用与用途】本品为阿片受体拮抗剂，对阿片类物质有特异性拮抗作用。可兴奋呼吸，抑制迷走神经，使血中肾上腺素和去甲肾上腺素水平升高、血压升高，增强心肌收缩力，改善组织血液灌注，有助于缺血心肌的保护。还可改善大脑皮质氧的供应、增加神经细胞的电活动。用于拮抗阿片类药物复合麻醉后的呼吸抑制或阿片类药物过量引起的呼吸抑制。用于麻醉性镇疼药成瘾者、吸毒成瘾者的催促戒断综合征的试验性诊断，也可用于急性呼吸衰竭、老年痴呆、慢性阻塞性肺疾病等。

【用法与用量】

１．舌下含服一次４００～８００ｇ。

２．静脉注射一次４００～８００ｇ加生理盐水或葡萄糖注射液稀释后静脉注射。必要时重复给药。

３．肌内注射重度酒精中毒，８００～１２００ｇ，１ｈ后重复给药４００～８００ｇ。

【不良反应】可见恶心、呕吐、惊厥、激动、幻觉，偶见低血压、高血压、室性心动过速、心室颤动、心力衰竭、心脏停搏等。

【制剂与规格】片剂：４００ｇ。注射液：４００ｇ（１ｍＬ）、２０ｇ

（２ｍＬ）、４０ｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．禁用于对本品过敏者，对吗啡、二乙酰吗啡依赖或正在使用阿片类镇痛药者，成瘾母亲的新生儿。

２．慎用于高血压、心功能不全者、肝病患者、肾功能不全者、老年患者及哺乳期妇女。

【药物的相互作用】

１．本品能诱导美索比妥阻止阿片戒断症状的急性发作。

２．本品可减弱可乐定的降压、降心率作用，引起血压升高。

３．本品可拮抗卡托普利的降压效应。

４．本品可促进乙醇的吸收。

（李红）


第十七章 麻醉科用药

第一节 全身麻醉药

一、吸入麻醉药

乙醚Ｅｔｈｙｌｅｔｈｅｒ

其他名称：双乙基醚（ＤｉｅｔｈｙｌＥｔｈｅｒ）。

【药代动力学】本品在血中溶解度高，在肺泡中易被血液摄取，故起效快（给药后１０～２０ｍｉｎ）。苏醒时间长（６～１２ｈ）。吸入肺后大部分以原形从肺排出，小部分原形经乳汁、汗腺、尿排出。还有小部分经肝药酶催化降解为乙醛、乙醇和乙酸，而后进入正常乙酸代谢环。

【作用与用途】乙醚抑制中枢神经系统，镇痛作用强，由于血／气分配系数大，导致麻醉诱导和苏醒均较缓慢，且易出现兴奋、躁动和呼吸不规则等反应。浅麻醉时心肌稍受抑制，儿茶酚胺释放增加，故可使心率增快、血压升高、心排血量增加、呼吸道分泌物增加，松弛支气管平滑肌，易引起恶心、呕吐。深麻醉时抑制心血管中枢，使血压、心排血量下降，颅内压升高。对呼吸道有较强的刺激性，可使血糖升高、多种激素水平升高，可使血乳酸、丙酮酸和酮体增加，引起酸血症，加重酸中毒。深麻醉时子宫平滑肌松弛，降低膀胱平滑肌张力，导致尿潴留。由于乙醚麻醉安全性大，早期临床用于各种大、小手术的全麻，但目前已被其他药物代替，很少用。

【用法与用量】吸入：乙醚既可单独吸入用于全麻，亦可与其他药物合用，组成复合麻醉。用量按手术要求和患者情况而定。

【不良反应】

１．局部刺激性刺激呼吸道黏膜，分泌物增多，易发生屏气、呛咳等。乙醚进入眼睛易引起眼结膜炎。

２．胃肠道反应麻醉后恶心、呕吐发生率高达５０％～７０％，腹胀气、腹麻痹也常发生。

【制剂与规格】麻醉乙醚溶液：１００ｍＬ、１５０ｍＬ、２５０ｍＬ。

【注意事项】

１．急性呼吸道感染、糖尿病、代谢性酸中毒、肝肾功能严重损伤、颅内压增高患者禁用。

２．乙醚麻醉时手术中严禁用电凝、电刀等。

３．乙醚应密封保存，避光、避热，开瓶１２～２４ｈ后不宜再用。

恩氟烷Ｅｎｆｌｕｒａｎｅ

其他名称：安氟醚，易使宁（Ｅｔｈｒａｎｅ）。

【药代动力学】吸入本品后８２．７％以上以原形经肺排出，２．４％以氟离子形式经尿排出。血清氟离子浓度为７．２９～２８．０μｍｏｌ／Ｌ。停药后１～６ｈ为最高，３～４ｄ排完。主要在肝微粒体内代谢。２．５％～１０％降解为无机和有机氟化物。本品代谢生成的血清氟化物峰值取决于最小肺泡内浓度和持续时间，即ＭＡＣ／ｈ。其代谢受酶诱导剂的影响，但人与动物的研究结果不一致。

【作用与用途】本品全麻效能高，强度中等，血／气分配系数小，诱导和苏醒都较快。对中枢神经系统的抑制强弱与剂量多少有关。吸入３％～３．５％恩氟烷时，脑电图可出现惊厥性棘波，可使脑血管扩张、颅内压增高。本品有一定的镇痛及肌松作用；对循环系统有抑制作用，可使心率增快、心排血量减少；对呼吸道无刺激性，可扩张支气管，但对呼吸抑制明显；抑制胃肠蠕动，可降低眼压；使血中醛固酮升高、儿茶酚胺降低。临床用于各年龄段患者和各部位的大、小手术全麻，包括糖尿病、嗜铬细胞瘤、重症肌无力及眼科手术。

【用法与用量】用于单独吸入麻醉或复合麻醉。用量按手术要求和病情需要而定。

【不良反应】

１．抑制呼吸循环。

２．兴奋中枢。吸入浓度高时，脑电图出现惊厥棘波，可导致惊厥。

３．有肝肾损害。

【制剂与规格】溶液：２５０ｍＬ。

【注意事项】

１．严格控制吸入浓度，防止深麻醉。

２．麻醉过程中防止出现低二氧化碳血症。

３．肝肾功能不全者及高颅内压者慎用或禁用，癫痫患者禁用。

【药物相互作用】本品可增加非去极化肌松药和去极化肌松药的作用。

异氟烷Ｉｓｏｆｌｕｒａｎｅ

其他名称：异氟醚，活宁（Ｆｏｒａｎｅ）。

【药代动力学】本品组织溶解度低，化学性质稳定，在体内代谢甚少，几乎全部以原形经肺呼出。尿中代谢产物仅０．１７％。主要经肝药酶催化，最终代谢产物是三氟乙酸和无机氟化物，经尿排出。本品吸入麻醉时，血清无机氟化物通常不超过１０μｍｏｌ／Ｌ。不发生还原代谢，故不产生自由基。

【作用与用途】异氟醚全麻效能高，血／气分配系数为１．４，诱导和苏醒都较快，最大容许浓度（１．１５％）介于氟烷与安氟醚之间。可引起脑血管扩张，轻微、短暂地升高颅内压。对循环功能有轻度的抑制作用，可降低冠脉阻力，对肺的血流动力学几乎无影响，不诱发心律失常，故具有很大的心血管安全性。对呼吸道有刺激性，可使收缩的支气管扩张。对肝肾无明显损害，不升高血糖。可明显增强非去极化肌松药的作用，由于肌肉血流量增加，肌松药消除很快。适用于各年龄段、各种疾病的手术全麻。癫痫、颅内压增高、重症肌无力、嗜铬细胞瘤、糖尿病、支气管哮喘患者均可使用，亦可用于控制性降压全麻。

【用法与用量】可单独吸入做全麻，也可与其他麻醉药复合麻醉，用量按需而定。

【不良反应】不良反应少而轻。

１．过量引起呼吸循环功能衰竭。

２．短暂、轻微地升高颅内压。对呼吸道有一定的刺激性。少数人出现恶心、呕吐、喉痉挛。

３．深麻醉可使产科手术出血增多。

【制剂与规格】溶液：１００ｍＬ。

【注意事项】在使用氟化吸入全麻药后，出现肝损害的患者不宜再使用本品。

【药物相互作用】同恩氟烷。

七氟烷Ｓｅｖｏｆｌｕｒａｎｅ

其他名称：七氟醚。

【药代动力学】本品的血／气分配系数低，为０．６３。经肺吸入后血中分压迅速升高。大部分原形经肺排出；体内代谢率为２％～３％。主要经肝药酶催化生成六氟异丙醇，并与葡萄糖醛酸结合生成葡萄糖醛酸酯经胆汁和尿排泄；剩余部分分解为氟化物。停吸４８ｈ后含氟代谢产物几乎全排完。本品的代谢可被苯巴比妥类诱导剂所诱导。

【作用与用途】本品全麻效能高，血／气分配系数为０．６３。成人最大容许浓度为１．７１％，儿童为２．４９％，复合吸入氧化亚氮时最大容许浓度降至０．６６％。抑制中枢神经系统，同样也增加颅内压，降低脑氧耗量。对循环系统有剂量依赖性抑制作用，不增加心肌对儿茶酚胺的敏感性，可扩张冠状血管。对呼吸也有剂量依赖性的抑制作用，对呼吸道无刺激性，可松弛支气管平滑肌。对肝损害极轻。对肾有损害，但发生率低于１％。有一定的肌松作用。适用于各年龄段、各部位的大、小手术全麻，尤其适用于小儿和门诊手术麻醉。支气管哮喘、嗜铬细胞瘤患者亦可使用。

【用法与用量】可单独做吸入麻醉。临床上多配合其他麻醉药做复合麻醉使用，用量按需而定。

【不良反应】

１．对肝功能有轻度损害，可使ＡＳＴ轻度升高，但在１周内可恢复正常。

２．轻度减少肾血流量，有的患者出现少尿、多尿、蛋白尿、血尿。

【制剂与规格】溶液：２５０ｍＬ。

【注意事项】

１．休克或肾低灌注的患者慎用。

２．有卤化麻醉药过敏史，黄疸发热史及肝、胆、肾疾病患者慎用或禁用。

【药物相互作用】本品可增强非去极化肌松药的作用并延长作用时间。

地氟烷Ｄｅｓｆｌｕｒａｎｅ

其他名称：地氟醚，脱氟醚，优宁。

【药代动力学】本品是体内转化最少的吸入麻醉药，在血液和组织中溶解度低，绝大部分以原形由肺排出，其代谢途径可能与异氟烷相同。

【作用与用途】本品麻醉作用较强。由于组织溶解度低、麻醉诱导快、苏醒快，对循环功能影响小，对呼吸影响呈剂量相关性，对呼吸道有刺激，对肝、肾无明显毒性。临床上多与静脉麻醉药复合或与氧化亚氮（Ｎ２Ｏ）复合，用于麻醉诱导及维持。

【用法与用量】吸入：①麻醉诱导，起始浓度３％，每隔２～３次呼吸增加０．５％～１％浓度。②维持麻醉，吸入２％～６％浓度，同时吸入氧气或空气（Ｏ２＞２５％）；小儿吸入浓度５％～１０％。无论诱导或维持多复合其他麻醉药物。

【不良反应】

１．可引起剂量依赖性血压下降和呼吸抑制，诱导时可出现咳嗽、屏气、分泌物增多，呼吸暂停或喉痉挛。

２．可引起恶性高热及肌僵直。

【制剂与规格】溶液：２４０ｍＬ。

【注意事项】

１．本品不推荐用于小儿麻醉诱导。

２．对氟类吸入麻醉药过敏者，高热患者或高热的遗传易感者禁用。

３．神经外科、产科及哺乳期患者禁用。

４．低血容量、低血压患者慎用。

５．麻醉后２４ｈ内避免驾车和操作机械。

【药物相互作用】同恩氟烷。

氧化亚氮ＮｉｔｒｏｕｓＯｘｉｄｅ

其他名称：笑气。

【药代动力学】Ｎ２Ｏ血溶解度与其分压呈直线正比，纯度为１００％时每１００ｍＬ血液可溶解４５ｍＬ；停药后为保证肺泡ＰａＯ２＞１３ｋＰａ，需吸入纯氧５～７ｍｉｎ。本品起效快，消失也快，一般７ｍｉｎ可全部排出，大部分以原形经肺排出，小剂量经皮肤、尿排出。有报道微量Ｎ２Ｏ经肠道细菌作用转化为亚硝酸盐和氮等，其代谢物可能有毒。

【作用与用途】本品全麻效能低，血气分配系数为０．４７，故诱导和苏醒均很迅速。最低肺泡气浓度（ＭＡＣ）为１０５％，故不能单独做麻醉用。可扩张脑血管，增高颅内压，增强脑代谢，有镇痛作用，其作用可被纳洛酮部分对抗。对心肌有与浓度相关的直接抑制作用，并且可增加肺血管阻力。对呼吸道无刺激性，肌松作用差，毒性低微。临床用于各型大、小手术及休克和危重患者的全麻，还可用于产科及牙科的镇痛。

【用法与用量】很少单独使用，多与其他药物复合麻醉用。用于镇痛时吸入低浓度，即本品与氧混合气体（Ｎ２Ｏ∶Ｏ２＝１∶１），用量按需而定。

【不良反应】

１．可致弥散性缺氧，故在停止Ｎ２Ｏ吸入后，继续吸纯氧５～１０ｍｉｎ。

２．还有骨髓抑制作用。

３．可使体内闭合空腔增大，故肠梗阻、气胸、气脑造影者禁用。

【制剂与规格】钢瓶装液化气体，钢瓶的颜色与氧气不同，使用时要注意区别。

【注意事项】

１．吸入本品时，需与一定比例的氧气混合吸入，氧浓度应在３０％以上，并且在终止吸入本品后，应继续吸氧５ｍｉｎ。

２．肠梗阻、气胸患者等禁用。

【药物相互作用】本品麻醉中若复合氯胺酮，则应减少氯胺酮用量。

二、静脉麻醉药

硫喷妥钠ＴｈｉｏｐｅｎｔａｌＳｏｄｉｕｍ

其他名称：戊硫巴比妥钠，Ｐｅｎｔｏｔｈａｌ。

【药代动力学】本品静脉注入后１０ｓ，臂脑循环即可发生作用。由于脂溶性高，与中枢神经系统有特殊亲和力，易透过血－脑脊液屏障。其体内分布大致分三个阶段：首先分布到脑、心、肝、肾等血流丰富的器官，产生中枢抑制；约经５ｍｉｎ脑内浓度即降至峰浓度的一半，而肌肉、骨骼和皮肤组织浓度逐渐上升，约１５ｍｉｎ达峰值，逐渐移行于脂肪组织，最后脂肪中药物浓度为血中浓度的６～１２倍。

本品入血液后７２％～８６％与血浆蛋白结合（清蛋白）暂时失去药理活性，低蛋白血症患者，结合部分减少、游离部分增加，对药特别敏感，作用时间长、麻醉深。另受血液ｐＨ值的影响，酸中毒时解离度增加，脑组织药物增多，麻醉易于加深，碱中毒时则相反。

主要经肝药酶氧化而缓慢降解，只有极小部分在肾或其他部位降解。成年人单次停药后每小时仅能降解体存量的１２％～１６％。原形药仅１０％～１２％经肾脏排出。

【作用与用途】本品属巴比妥类药，可降低大脑皮质的兴奋性，抑制网状结构的上行性激活系统。小剂量有镇静作用，大剂量（３～５ｍｇ／ｋｇ）可使意识消失，无镇痛作用。可降低脑血流量，降低颅内压及脑氧耗量，抑制体感诱发电位和听觉诱发电位，有抗惊厥作用，对交感神经的抑制强于副交感神经。对心血管系统有抑制作用，使心排血量降低，不增加心肌的应激性。对呼吸中枢有抑制作用，使呼吸频率减慢，潮气量减小，易诱发喉和支气管痉挛。大剂量时可致肝功能暂时抑制，对肾功能有轻微影响，可松弛贲门括约肌。降低眼压。临床主要用于全麻诱导及小儿手术的基础麻醉。此外，还用于抗惊厥及颅脑手术时降低颅内压。

【用法与用量】全麻诱导时，成人一般用２．５％溶液（小儿酌减），缓慢静脉注射，一次量不超过０．５ｇ，总量以１ｇ为限。用于小儿基础麻醉时可臀部肌内注射，用量为１５～２０ｍｇ／ｋｇ。用于脑外手术降低颅内压，可间断静脉注射，用量根据病情而定。

【不良反应】

１．局部刺激，刺激静脉壁引起静脉炎。静脉注射速度快时，可产生血压降低、呼吸抑制、喉痉挛等。

２．个别患者出现过敏或类过敏反应。

３．误注入动脉内能引起动脉痉挛，处理不及时可造成肢体坏死。

４．卟啉病患者用硫喷妥钠后，由于酶诱导作用，可增加体内卟啉的生成，从而诱发急性发作。

【制剂与规格】粉针剂：０．５ｇ，用时以注射用水配成２％～２．５％溶液。

【注意事项】

１．宜静脉缓慢注射，切勿注入动脉内及皮下组织（由于溶液为强碱性）。若药液入动脉，应立即经动脉注入利多卡因、罂粟碱等扩血管药。

２．本品应现用现配，不宜久贮，否则易沉淀变质。

【药物相互作用】阿片类药可加强本品对呼吸的抑制等。

氯胺酮Ｋｅｔａｍｉｎｅ

其他名称：开他敏。

【药代动力学】本品脂溶性高，易透过血－脑脊液屏障。静脉注射后１ｍｉｎ、肌内注射后５ｍｉｎ血药浓度达峰值，脑血流增多，脑药浓度迅速升高，然后药物由脑向其他血流丰富的器官转移，这种再分布有助于神志迅速恢复。

本品主要经肝细胞色素Ｐ４５０酶系统转化成去甲氯胺酮，仍有催眠作用，强度为氯胺酮的１／５～１／３，且消除半衰期长，并进一步转化为羟基代谢物与葡萄糖醛酸结合，或转化为无活性水溶性产物由肾排出。以原形排出＜４％，大便排出５％以下。

本品反复应用因自身酶诱导而增加降解酶活性，对该药易产生耐药性。

【作用与用途】本品可产生一种独特的麻醉状态，镇痛作用强，睁眼动作和眼睑、角膜反射不受抑制。脑电图可出现癫痫样波，但不向大脑皮质扩散，可增加脑内血流量及氧耗，增加颅内压。抑制心肌，又间接兴奋心血管系统，使心率增快、血压升高、肺动脉压及血管阻力增加，而交感活性弱的患者表现则相反。与麻醉性镇痛药伍用时，可出现呼吸抑制。松弛支气管平滑肌，不抑制喉反射。临床用于体表手术、小儿手术和烧伤、清创等短小手术的全身麻醉。也用于支气管哮喘患者及小儿基础麻醉。

【用法与用量】

１．静脉注射１～２ｍｇ／ｋｇ。

２．肌内注射４～６ｍｇ／ｋｇ。

３．静脉滴注１．５～２ｍｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）。

４．口服６ｍｇ／ｋｇ，用于小儿基础麻醉。

【不良反应】苏醒期有幻觉、噩梦、复视、一过性失明、心率增快、血压升高或血压剧降甚至心脏停搏、呼吸抑制或暂停等。

【制剂与规格】注射液：１０ｍｇ（１ｍＬ）、１００ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．宜缓慢静脉注射。

２．严重高血压、肺源性心脏病、肺动脉高压、颅内高压综合征、心功能代偿不全、甲状腺功能亢进、精神病患者等禁用。

【药物相互作用】

１．地西泮延长本品的消除半衰期，延迟苏醒。

２．使用Ｎ２Ｏ时应减少本品用量。

羟丁酸钠ＳｏｄｉｕｍＨｙｄｒｏｘｙｂｕｔｙｒａｔｅ

其他名称：γ－羟基丁酸钠。

【药代动力学】本品静脉注射后，体内分布较广，可通过血－脑屏障，脑组织中浓度仅为血浆浓度的５０％，静脉注射后１５ｍｉｎ起效，血药浓度达峰值，６０ｍｉｎ时血药浓度迅速下降，低浓度维持２～３ｈ。体内代谢快，３０ｍｉｎ后血浆中即可检出中间代谢产物，代谢途径与脂肪酸一致，氧化分解为乙酸、乙醛，偶有丙酮等，８０％～９０％最后分解为二氧化碳和水，前者经呼吸道排出，其余在４～６ｈ随尿排出，原形排出不到２％。ｔ１／２为（８５．０±２８．８）ｍｉｎ。

【作用与用途】抑制中枢神经，引起生理性睡眠，不抑制网状激活系统，可出现肌颤及锥体外系综合征。不增加颅内压，轻度兴奋心血管系统使收缩压升高、脉压增大、心率减慢，增加心肌对缺氧的耐受力。不抑制呼吸中枢，仅使呼吸频率稍减慢、潮气量稍增，并使咽喉反射减弱。有兴奋副交感神经作用，对肝、肾无毒性，促使血浆钾离子转入细胞内，产生一过性血清钾降低。羟丁酸钠无镇痛作用，只做全麻辅助药使用，临床主要适用于小儿、老人及复合全麻的诱导及维持。

【用法与用量】缓慢静脉注射：２５％溶液５０～８０ｍｇ／ｋｇ；１２．５％溶液小儿８０～１００ｍｇ／ｋｇ。一般单次静脉注射，手术时间长者可间隔１～２ｈ追加首次量的１／２。

【不良反应】

１．产生一过性低钾。

２．大剂量静脉注射过快可抑制呼吸及出现锥体外系反应。

３．可引起心率减慢、呼吸道分泌物增多等。

【制剂与规格】注射液：２．５ｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．静脉注射宜缓慢，勿漏出血管。

２．低血钾、原发性高血压患者和有癫痫史、完全性房室传导阻滞、支气管哮喘的患者不宜用此药。

【药物相互作用】本品与麻醉性镇痛药或其他全麻药有协同作用，复合应用时应减量。

依托咪酯Ｅｔｏｍｉｄａｔｅ

其他名称：乙咪酯，甲苄咪唑，福尔利（Ｆｏｒｒｙ）。

【药代动力学】静脉注射后很快进入脑、心、肝、肾和脾等血流丰富的器官，其次是肌肉、脂肪，静脉注射后１ｍｉｎ脑内浓度达峰值，患者进入睡眠。然后药物从脑内向外转移，患者迅速苏醒。本品在血内７６％与血清蛋白、３％与球蛋白结合，ｔ１／２α为（２．８１±１．６４）ｍｉｎ，ｔ１／２β为（３．８８±１．１１）ｈ。主要在肝内降解，大部分代谢产物随尿排出，１３％随胆汁排泄，２％原形经尿排出。

【作用与用途】催眠剂量可抑制皮层下位，抑制网状结构，中枢抑制作用强于硫喷妥钠。镇痛作用较差，起效快，降低脑耗氧量，对心血管及呼吸抑制轻微而短暂，对肝、肾无毒性，药物时效短。临床主要用于不适宜用硫喷妥钠的患者做全麻诱导，也可与麻醉性镇痛药复合用于全麻维持。

【用法与用量】

１．静脉注射全麻诱导，０．１～０．３ｍｇ／ｋｇ。

２．静脉滴注全麻维持，成人０．２～０．３ｍｇ／（ｋｇ·ｈ），小儿酌减。

【不良反应】静脉注射速度快时，可引起肌震颤、阵挛、强直等。本品还可抑制肾上腺皮质功能。

【制剂与规格】注射液：２０ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．静脉注射宜缓慢。

２．肾上腺皮质功能低下的患者不宜用。

３．不宜与降压药合用。

【药物相互作用】本品与任何可引起血压下降的药物合用时均应慎重，以免导致低血压。

丙泊酚Ｐｒｏｐｏｆｏｌ

其他名称：异丙酚，得普利麻（Ｄｉｐｒｉｖａｎ）。

【药代动力学】本品脂溶性高，在体内分布极广，静脉注射后迅速从血流丰富的器官分布到全身各部位，９８％与血浆蛋白结合，２ｍｉｎ后血药浓度达峰值，３０ｓ意识即消失，ｔ１／２α为２～４ｍｉｎ，ｔ１／２β为３０～５０ｍｉｎ。本品清除快，主要在肝内代谢灭活，８８％经羟化并与葡萄糖醛酸结合，从尿中排出（原形排出仅为０．３％），小部分肝外代谢，１．６％经胆汁、大便排出。

【作用与用途】麻醉效价强于硫喷妥钠。起效迅速，作用时间短，苏醒快，在体内无蓄积，毒性小，醒后无宿醉感。虽可使血压和心率下降，但心排血指数和每搏指数增加。降低脑血流量、氧耗及颅内压。对呼吸有轻度抑制作用，可使呼吸暂停。抑制肾上腺皮质功能。临床用于全麻诱导，尤其适用于禁用硫喷妥钠的患者，也可用于全麻维持及复合麻醉。

【用法与用量】

１．静脉注射全麻诱导，２～２．５ｍｇ／ｋｇ。

２．静脉滴注维持麻醉，６～９ｍｇ／（ｋｇ·ｈ）。

【不良反应】抑制呼吸，抑制肾上腺皮质功能，引起肌强直、注射部位疼痛和局部静脉炎。

【制剂与规格】注射液：２００ｍｇ（２０ｍＬ）。

【注意事项】

１．制剂贮存于２５℃以下，但不应冷冻，使用前须摇晃，不可与其他药物相混。

２．配制好的药液不能久放，应即时使用。

【药物相互作用】

１．与地西泮合用可延长睡眠时间。

２．阿片类药物可增强本品呼吸抑制作用。

咪达唑仑Ｍｉｄａｚｏｌａｍ

其他名称：咪唑安定，力月西。

【药代动力学】本品脂溶性高，口服吸收快，０．５～１ｈ血药浓度达峰值。肝首关消除效应大，生物利用度仅４０％，ｔ１／２为２～３ｈ。静脉注射或持续滴注，停药后血药浓度迅速下降，无蓄积性；肌内注射吸收快且较安全，注射后３０ｍｉｎ血药浓度达峰值，生物利用度达９１％；小儿直肠注入吸收快，约１６ｍｉｎ血药浓度达峰值，但生物利用度小于６０％。

本品蛋白结合率为９４％，少量可透过胎盘。主要代谢是经肝微粒体氧化酶的羟化作用，其代谢产物与葡萄糖醛酸结合经尿排出。代谢不受西咪替丁影响。

【作用与用途】本品作用时间短。有抗焦虑、催眠、抗惊厥、肌松和顺行性遗忘作用，强度为地西泮的１．５～２倍，无镇痛作用，但可增强麻醉药的镇痛效果。可使脑血流和颅内压轻度下降。对呼吸有与剂量相关的抑制作用，对心血管系统影响小且对心肌收缩力无影响，无组胺释放及抑制肾上腺皮质功能的作用。以上作用氟马西尼可消除。临床用于麻醉前用药、全麻诱导和维持、内镜检查和局麻的辅助用药及重症监护病房的镇静。

【用法与用量】

１．麻醉用药成人每次５ｍｇ肌内注射，小儿直肠灌入０．３ｍｇ／ｋｇ。全麻诱导，静脉注射０．１～０．３ｍｇ／ｋｇ（高龄患者酌情减量），维持麻醉时可分次或持续静脉滴注，剂量为０．１～０．１５ｍｇ／（ｋｇ·ｈ）。

２．镇静０．０５～０．０７ｍｇ／ｋｇ。

３．局麻辅助０．１２～０．１５ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】

１．恶心、呕吐，发生率低（＜１９％）。

２．若用于临产妇女静脉注射，５ｍｉｎ内脐静脉血药浓度达峰值，新生儿可出现松软综合征。

３．本品可增强β受体阻断药的降压效果，过量可引起精神失常、昏迷、呼吸抑制等。

【制剂与规格】注射液：１５ｍｇ（３ｍＬ）、５ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．禁用于临产妇女。

２．正在服用β受体阻断药的患者慎用。

３．本品禁用５％葡萄糖注射液稀释。

【药物相互作用】

１．本品与氯胺酮有协同作用，并可减少不良反应。

２．本品可增强非去极化肌松药的作用。

第二节 局部麻醉药

普鲁卡因Ｐｒｏｃａｉｎｅ

其他名称：奴佛卡因（Ｎｏｖｏｃａｉｎｅ），Ｐｌａｎｏｃａｉｎｅ。

【药代动力学】本品被血浆胆碱酯酶水解，产生对氨苯甲酸和二乙氨基乙醇，ｔ１／２约为１０ｍｉｎ，前者原形或以不同结合产物排出，后者产物１／３以上以原形排出。

【作用与用途】本品为酯类局麻药，有镇静和镇痛作用，对心肌有负性肌力作用，抑制心肌传导系统，故低浓度时有抗心律失常作用及舒张血管和支气管平滑肌作用。临床用于镇痛、止痒，复合硫喷妥钠做全身麻醉用，治疗周围血管疾病，用于抗心律失常，也用于局部浸润、神经阻滞等局麻。

【用法与用量】０．２５％～０．５％溶液用于局部浸润麻醉。１．５％～２％溶液用于神经阻滞，成人一次最大剂量为１ｇ。蛛网膜下腔阻滞常用量为１５０ｍｇ。静脉复合全麻维持时，常用１％～２％溶液，随时间增长递减剂量（第１小时在３ｇ以内）。

【不良反应】本品可致过敏反应，大剂量易产生中毒惊厥，甚至心脏停搏。

【制剂与规格】注射液：１０ｍＬ（０．２５％）、１０ｍＬ（０．３％）、１０ｍＬ（１％）、２ｍＬ（２％）。粉针剂：１５０ｍｇ。１％～２％溶液：２００ｍＬ、３００ｍＬ。

【注意事项】

１．用普鲁卡因静脉全麻时，一般要先静脉注射硫喷妥钠，以提高局麻药的中毒阈值，预防惊厥发生。

２．普鲁卡因全麻时若麻醉浅，应复合其他麻醉药，切勿加快普鲁卡因的滴注速度。

【药物相互作用】局麻药可增强去极化与非去极化肌松药的作用。

丁卡因Ｔｅｔｒａｃａｉｎｅ

其他名称：地卡因（Ｄｉｃａｉｎｅ），邦妥卡因（Ｐｏｎｔｏｃａｉｎｅ）。

【药代动力学】血浆蛋白结合率为７５％，被血浆胆碱酯酶水解，代谢慢。代谢产物经肾排泄，极少量原形经尿排出。

【作用与用途】本品为酯类长效局麻药，麻醉强度为普鲁卡因的１５倍，穿透性强，表面麻醉效果较好。明显抑制中枢神经系统，对心脏有奎尼丁样作用，抑制心肌收缩力。临床用于表面麻醉、神经阻滞、硬膜外及蛛网膜下腔阻滞。

【用法与用量】１％～２％溶液用于表面麻醉，一次剂量不大于６０ｍｇ。０．１５％～０．３％溶液用于神经阻滞，也可与利多卡因混合使用。硬膜外阻滞，成人一次剂量不超过６０ｍｇ，小儿２～４ｍｇ／ｋｇ。蛛网膜下腔阻滞，用０．３％～０．５％溶液一次５～１５ｍｇ。

【不良反应】对心脏毒性大，严重时可致心脏停搏。

【制剂与规格】注射液：２ｍＬ（１％）、５ｍＬ（１％），用于蛛网膜下腔阻滞；２０ｍＬ（０．３％～０．５％），用于硬膜外阻滞。粉针剂：１００ｍｇ，根据需要配成不同制剂。

【注意事项】

１．因本品毒性大，禁用于局部浸润麻醉。

２．本品水溶液不稳定，贮存６个月以上易变质，不宜使用。

【药物相互作用】长效与短效局麻药混合应用时，应减少每种药的用量。

利多卡因Ｌｉｄｏｃａｉｎｅ

其他名称：赛洛卡因（Ｘｙｌｏｃａｉｎｅ）。

【药代动力学】本品注射后１ｈ内可有８０％～９０％进入血液循环，组织分布广，能透过血－脑脊液屏障，起效快，弥散力强，血浆蛋白结合率为５１％～６４％。肝脏内转化代谢。大部分产物经尿排出，１０％以原形排出。ｔ１／２为１．５ｈ。

【作用与用途】本品为酰胺类中效局麻药，麻醉强度大，起效快，穿透力强。对中枢神经系统有兴奋和抑制双相作用，有较安全的抗室性心律失常作用。除用于局部麻醉外（包括表面麻醉），还用于治疗室性心律失常，近年来也用于脑复苏的脑保护及降低颅内压。

【用法与用量】静脉注射：治疗室性心律失常，负荷量为１～２ｍｇ／ｋｇ，再以１５～５０μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）的速度持续静脉滴注。表面麻醉用２％～４％溶液，局部浸润为０．２５％～０．５％溶液，成人一次最大剂量４００ｍｇ。神经阻滞用１％～２％溶液，硬膜外阻滞用１．５％～２％溶液。

【不良反应】血药浓度超过５μｇ／ｍＬ出现中毒症状，甚至惊厥。

【制剂与规格】注射液：５ｍＬ（２％）、１０ｍＬ（２％）、２０ｍＬ（２％）、５ｍＬ（４％）。

【注意事项】

１．该药做局部麻醉时应加适量肾上腺素（指、趾端除外）。

２．用时应尽量使用最低有效浓度。

３．对原有室内传导阻滞者慎用，完全性房室传导阻滞者忌用。

【药物相互作用】同普鲁卡因、丁卡因。

布比卡因Ｂｕｐｉｖａｃａｉｎｅ

其他名称：丁哌卡因，麻卡因（Ｍａｒｃａｉｎｅ）。

【药代动力学】一般给药５～１０ｍｉｎ作用开始，维持３～６ｈ或更长时间。本品主要在肝脏代谢，代谢物大部分经肾排泄，少量原形经尿排出。血浆蛋白结合率为８４％～８５％。ｔ１／２约为８ｈ，新生儿为１９ｈ。

【作用与用途】本品为酰胺类长效局麻药，水溶液性能稳定，起效快，麻醉作用强，毒性较大，时效长，运动神经阻断作用与药物浓度有关。用于局部浸润、神经阻滞及硬膜外阻滞，低浓度用于术后镇痛。

【用法与用量】０．１２５％～０．２５％溶液用于局部浸润；０．２５％～０．５％溶液用于神经阻滞；０．５％～０．７５％溶液用于硬膜外阻滞。成人一次或４ｈ内用量不应超过１５０ｍｇ。用高浓度时， 可加入适量肾上腺素。蛛网膜下腔麻醉时可用０．５％～０．７５％溶液２ｍＬ加１０％葡萄糖注射液１ｍＬ，用量不能超过２０ｍｇ。

【不良反应】

１．少数患者可有头痛、恶心、呕吐、尿潴留。

２．本品的心脏毒性应特别注意，可引起虚脱和惊厥，且两者往往同时发生。还易引起严重的室性心律失常，一旦心脏停搏，复苏甚为困难。

【制剂与规格】注射液：５ｍＬ（０．２５％）、５ｍＬ（０．５％）、５ｍＬ（０．７５％）、２ｍＬ（０．５％）、２ｍＬ（０．７５％）。

【注意事项】

１．本品的安全范围较小，宜小量应用。

２．使用中一旦中毒，表现为抑制症状，如果心脏停搏，复苏甚为困难，使用时要更加注意。

【药物相互作用】同普鲁卡因、丁卡因。

左布比卡因Ｌｅｖｏｂｕｐｉｖａｃａｉｎｅ

其他名称：速卡。

【药代动力学】本品注入硬膜外腔后３０ｍｉｎ血药浓度达峰值。血药浓度为０．１～１μｇ／ｍＬ时，约９７％与血浆蛋白结合，在０．０１～０．１μｇ／ｍＬ时，与人的血细胞结合为０～２％，在１０μｇ／ｍＬ时，与血细胞结合增加到３２％。经肝脏代谢降解。体内生物半衰期为３．３ｈ。血浆消除率为３９Ｌ／ｈ。消除半衰期为１．３ｈ。

【作用与用途】本品为酰胺类局麻药。作用与用途同布比卡因，但毒性低，较布比卡因安全。

【用法与用量】局部浸润：０．１２５％～０．２５％，一次最大剂量１５０ｍｇ。神经阻滞：０．５％～０．７５％。术后镇痛：０．１２５％～０．２％。

【不良反应】

１．低血压、恶心、呕吐、瘙痒、头痛、头晕等。

２．偶见哮喘、水肿、痉挛、震颤、心律失常、呼吸功能不全、多汗等。

【制剂与规格】注射液：０．７５％，５ｍＬ（３７．５ｍｇ）。

【注意事项】

１．使用最小剂量、最低有效浓度。

２．使用期间除备急救药品外，一定要备麻醉机和氧气，一旦血压低，心率慢时可用麻黄碱和阿托品。

３．肝功能受损者慎用。

４．本品不宜静脉注射，禁用于哺乳期妇女及产科子宫旁组织麻醉。

５．用药期间仔细观察患者，一旦出现中毒症状，立即进行呼吸循环复苏。

【药物相互作用】同普鲁卡因、丁卡因。

罗哌卡因Ｒｏｐｉｖａｃａｉｎｅ

其他名称：耐乐品（Ｎａｒｏｐｉｎ）。

【药代动力学】本品符合线性药代动力学，最大血浆浓度和剂量成正比，该药在硬膜外腔吸收完全或双相性，快相半衰期为１４ｍｉｎ，慢相终末半衰期为４ｈ。血浆蛋白结合率为９４％，易透过胎盘。主要是通过芳香羟基化作用而充分代谢，主要产物为３－羟基罗哌卡因，以结合形式经尿排出。

【作用与用途】本品为酰胺类局麻药，是纯左旋光学异构体，其时效优于右旋体或消旋体，对心脏、中枢神经毒性较布比卡因低，对感觉神经阻滞优于运动神经。本品有４个特点：①产生运动及感觉阻滞分离程度＞布比卡因。②较布比卡因心脏毒性低。③有血管收缩作用。④对子宫、胎盘血流无影响。临床用于术后镇痛、椎管内阻滞手术麻醉及周围神经阻滞、局部麻醉等。

【用法与用量】用于术后硬膜外镇痛（ＰＣＥＡ），０．１％～０．１５％溶液。周围或末梢神经阻滞，７．５ｍｇ／ｍＬ溶液，每次３０ｍＬ以内。产科麻醉，蛛网膜下腔阻滞每次７．５～１０ｍｇ。硬膜外阻滞，０．３５％～０．５％溶液。

【不良反应】与其他长效酰胺类局麻药类似。药物误注入血管才产生中毒反应。剂量大时可引起血压下降、心动过缓。

【制剂与规格】注射液：７．５ｍｇ（１ｍＬ）、７５ｍｇ（１０ｍＬ）、１００ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．对酰胺类局麻药过敏者禁用。

２．在施行麻醉前应备急救药品及开放静脉通路。

３．小儿及肝、肾损伤患者慎用。

４．患有心脏传导部分或全部阻滞患者慎用或禁用。

５．禁忌用碱性溶液稀释本品。

６．室温保存，避免冻结。本品不含防腐剂，只能一次使用。

【药物相互作用】本品与利多卡因混合应用时，应减少每种药的剂量。

第三节 肌肉松弛药

琥珀胆碱Ｓｕｘａｍｅｔｈｏｎｉｕｍ

其他名称：司可林（Ｓｃｏｌｉｎｅ），Ｓｕｃｃｉｎｙｌｃｈｏｌｉｎｅ。

【药代动力学】本品静脉注射后迅速被血浆假性胆碱酯酶水解，血浆蛋白结合率为３０％。与神经肌肉接头处的受体结合很迅速，但不为神经肌肉接头处的胆碱酯酶所破坏，只能被血浆内假性胆碱酯酶所分解，其代谢产物有较弱的肌松作用，但实效较长。本品少量经肾排泄。ｔ１／２为２～４ｍｉｎ。

【作用与用途】阻滞神经肌肉兴奋传导，使肌肉松弛。用于气管插管，１ｍｇ／ｋｇ静脉注射后，可维持呼吸暂停４～５ｍｉｎ，肌张力完全恢复需１０～１２ｍｉｎ。在手术中可反复静脉注射或持续静脉滴注，维持长时间肌肉松弛。

【用法与用量】静脉注射：用于气管插管，成人１～１．５ｍｇ／ｋｇ，儿童１．５ｍｇ／ｋｇ，婴幼儿除静脉注射外还可以肌内注射，使用时先用注射用水稀释至１０ｍｇ／ｍＬ，用量１．５～２ｍｇ／ｋｇ。手术中为维持肌松状态，静脉滴注本品０．１％～０．２％注射液，滴速５０～１００μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）。若与普鲁卡因或利多卡因复合，本品浓度可降至０．０５％。

【不良反应】

１．用药量达７～１０ｍｇ／ｋｇ，静脉滴注总量超过１ｇ，容易发生Ⅱ相阻滞。

２．可发生各种心律失常、高钾血症、术后肌痛、眼压增高、颅内压升高、胃内压升高、术后高热、类过敏反应等。

【制剂与规格】注射液：５０ｍｇ（１ｍＬ）、１００ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．严格控制用量在０．５ｇ以下。

２．麻醉前要用阿托品。

３．大面积烧伤、广泛软组织损伤、严重腹腔感染、破伤风、闭合性颅脑损伤、脑血管意外、脊髓或神经损伤患者应慎用或禁用。

４．高眼压、高颅内压患者禁用。

５．放疗后的患者慎用或减量。

６．大剂量可引起呼吸麻痹，故使用前应备好人工呼吸设备及其他抢救器材。

７．呼吸麻痹时不能用新斯的明对抗。

８．孕妇及使用抗胆碱酯酶药患者慎用。

【药物相互作用】许多抗生素能增强本品的肌松作用。

泮库溴铵ＰａｎｃｕｒｏｎｉｕｍＢｒｏｍｉｄｅ

其他名称：潘可罗宁，巴夫龙（Ｐａｖｕｌｏｎ），本可松。

【药代动力学】本品一部分在肝内代谢转化，代谢产物由肾排出，小部分经肝排出。肝功能损伤时消除时间延长。

【作用与用途】本品为中时效肌松药，作用强度为筒箭毒碱的５倍，突出优点是在临床剂量范围内，无神经节阻滞作用，也不释放组胺，但有轻度解除迷走神经作用和儿茶酚胺释放作用。所以，可致心率增快、血压升高和心排血量增加。肌松时间３０ｍｉｎ，用药后１ｍｉｎ起效，２～３ｍｉｎ达高峰。用于气管内插管及术中维持肌肉松弛。

【用法与用量】静脉注射：气管插管，０．１～０．２ｍｇ／ｋｇ；术中维持肌肉松弛，应间隔４０～６０ｍｉｎ给药，剂量为０．００７～０．０１５ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】可致心率增快、血压升高。

【制剂与规格】注射液：４ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】高血压、心动过速及心肌缺血时应避免使用。

【药物相互作用】

１．与苯妥英钠合用时，可影响肌松效应。

２．若用于锂治疗的躁狂抑郁患者，肌松效应增强。

３．多种抗生素能增强本品的肌松作用。

维库溴铵ＶｅｃｕｒｏｎｉｕｍＢｒｏｍｉｄｅ

其他名称：维库罗宁，万可松（Ｎｏｒｃｕｒｏｎ）。

【药代动力学】静脉注射后主要在肝脏代谢和排泄。其代谢产物部分也经肾排泄。消除半衰期较阿曲库铵长，由于该药静脉注射后分布快，致血浆浓度快速下降，所以其时效与恢复速率与阿曲库铵相似。重复用药可出现蓄积作用。在阻塞性黄疸及肝硬化患者用时，时效可延长。肾衰竭患者可安全使用。ｔ１／２为５８ｍｉｎ。

【作用与用途】本品起效快，药效强，不释放组胺，适用于心肌缺血的心脏病患者。由于维库溴铵没有自主神经作用，同时应用兴奋迷走神经药、β受体阻断药或钙通道阻断药时，可能容易产生心动过缓或心脏停搏。本品适用于气管插管（禁用于琥珀胆碱的插管患者）及术中肌肉松弛的维持。

【用法与用量】静脉注射：气管插管，０．０７～０．１５ｍｇ／ｋｇ；术中维持肌肉松弛，每间隔４０～６０ｍｉｎ追加０．０２ｍｇ／ｋｇ，持续静脉滴注１～２μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）。

【不良反应】本品在肝脏代谢，产物经肾排泄，故阻塞性黄疸及肝硬化患者应用时，其时效延长，要慎用。

【制剂与规格】注射液：４ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】正在使用兴奋迷走神经药、β受体阻断药及钙通道阻断药的患者慎用。

【药物相互作用】与泮库溴铵相同。应用茶碱及其衍生物的患者，当使用非去极化肌松药时，剂量应增加。

哌库溴铵ＰｉｐｅｃｕｒｏｎｉｕｍＢｒｏｍｉｄｅ

其他名称：溴化吡哌尼，阿端（Ａｒｄｕａｎ）。

【药代动力学】静脉注射后起效时间为５～６ｍｉｎ。部分在肝内代谢。ｔ１／２为１００ｍｉｎ。主要经肾以原形由尿排出，少量随胆汁排出。

【作用与用途】本品为长时效甾类非去极化肌松药，强度为泮库溴铵的１～１．５倍，临床应用剂量无心血管不良反应。临床用于气管插管及术中维持肌肉松弛。尤其适用于心肌缺血性疾病及手术时间超过２ｈ的手术。

【用法与用量】静脉注射：麻醉插管剂量为０．０８～０．１ｍｇ／ｋｇ，静脉注射后３ｍｉｎ即可插管。维持量为初始剂量的１／４。在静脉复合麻醉时０．０６ｍｇ／ｋｇ，吸入麻醉时０．０４ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】复合吸入氟烷麻醉时偶见心动过缓。

【制剂与规格】注射液：４ｍｇ。

【注意事项】

１．禁用于重症肌无力患者及对溴离子过敏者。

２．肾衰竭患者、孕妇及哺乳期妇女慎用。

３．使用本品前必须备呼吸机。

４．当同时应用本品和抗生素时，可能会延长肌松效应，应进行监测。

【药物相互作用】

１．多种抗生素能增强肌松药的作用。

２．非去极化肌松药复合应用时，据应用前后顺序或同时应用影响时效及肌松效果。

阿曲库铵Ａｔｒａｃｕｒｉｕｍ

其他名称：苯磺酸阿曲库铵（ＡｔｒａｃｕｒｉｕｍＢｅｓｙｌａｔｅ），阿曲可宁，卡肌宁（Ｔｒａｃｉｕｍ）。

【药代动力学】本品为中效肌松药。本品在体内消除，不依赖肝肾功能，是通过非特异性酯酶水解和Ｈｏｆｍａｎｎ（霍夫曼）消除自行降解。在肝内由酶分解约占６０％，余１／３经Ｈｏｆｍａｎｎ消除。起效时间为４～５ｍｉｎ，作用时间为１０～１５ｍｉｎ。增加剂量可缩短起效时间，延长时效。复合给药或持续静脉滴注无蓄积作用。ｔ１／２为２１ｍｉｎ。

【作用与用途】本品有较弱的交感神经阻滞作用，超过临床用量，可能有迷走神经阻滞作用。有组胺释放作用，可致低血压、心动过速，还可引起支气管痉挛。对中枢神经有兴奋及唤醒作用，可诱发癫痫。氟烷麻醉时可提高其最大容许浓度。用于肝肾功能不全、嗜铬细胞瘤、体外循环及门诊患者的气管插管及术中维持肌肉松弛。

【用法与用量】

１．静脉注射气管内插管，用量为０．０４～０．０５ｍｇ／ｋｇ，用量增加可缩短起效时间和延长时效。

２．间断或持续静脉滴注术中维持肌肉松弛，０．０７～０．１ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】大剂量静脉注射可致低血压、心动过速、支气管痉挛并诱发癫痫。

【制剂与规格】注射液：２５ｍｇ（２．５ｍＬ）、５０ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．静脉注射速度应慢，有哮喘史、癫痫史者禁用。

２．重症肌无力、其他类型神经肌肉疾病和严重电解质失衡的患者慎用。

顺式阿曲库铵Ｃｉｓ－Ａｔｒａｃｕｒｉｕｍ

【药代动力学】与阿曲库铵相似。静脉注射后完全阻滞交感神经的起效时间为７．５ｍｉｎ。当本品量增至０．２ｍｇ／ｋｇ时，起效时间为２．７ｍｉｎ。ｔ１／２为２４ｍｉｎ。

【作用与用途】本品为非除极化中效肌松药。作用强度较阿曲库铵强３倍，起效时间２～３ｍｉｎ。本品对自主神经作用强，无心血管不良反应，不引起血压和心率变化，不释放组胺。临床用于肝肾功能不全、体外循环及门诊手术患者的气管插管及术中维持肌肉松弛。尤其适用于停药后需肌张力迅速恢复而又不希望用拮抗药的患者，以及用于气管插管的短时手术。

【用法与用量】

１．静脉注射气管插管，用量０．２ｍｇ／ｋｇ，待９０ｓ可插管，维持肌松１５～２０ｍｉｎ。

２．持续静脉滴注给药速度维持在５～１０μｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）。无论用药时间长短，均无蓄积倾向。

【不良反应】使用本品后有皮肤潮红或皮疹、心动过缓、低血压和支气管痉挛。极少情况下，当本品与一种或多种麻醉药合用时，有过敏反应的报道。

【制剂与规格】注射液：２５ｍｇ。

【注意事项】

１．对有过敏史患者慎用。

２．对重症肌无力或其他有神经肌肉疾病者，本品推荐起始剂量＜０．０２ｍｇ／ｋｇ。

３．尚无小于２岁以下儿童、有高热史者、孕妇、哺乳期妇女使用本品的报道。

４．酸碱失调、电解质紊乱者可增加或降低对本品的敏感性。

米库氯铵Ｍｉｖａｃｕｒｉｕｍ

其他名称：美维松。

【药代动力学】本品时效短。注入血后迅速被血浆胆碱酯酶分解，体内消除虽不主要直接依赖肝肾功能，但胆碱酯酶异常或活性低下时可影响时效。代谢产物可由尿和胆汁排出。

【作用与用途】本品属双酯型苄异喹啉化合物类短时效肌松药。其心血管不良反应与阿曲库铵相似，组胺释放可引起一过性低血压及面部红斑，时效短，无蓄积作用。用于气管插管及术中维持肌肉松弛。

【用法与用量】静脉注射：气管插管，用量为０．２ｍｇ／ｋｇ；术中维持肌松，用量为０．１ｍｇ／ｋｇ，追加用药应间隔２０ｍｉｎ。

【不良反应】静脉注射速度快时可引起一过性低血压及面部红斑。

【制剂与规格】注射液：１０ｍｇ（５ｍＬ）、２０ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】静脉注射速度宜慢，本品在非典型假性胆碱酯酶异常的患者体内作用时效延长，使用时要慎重。

【药物相互作用】同阿曲库铵。

第四节 肌肉松弛药拮抗药

新斯的明Ｎｅｏｓｔｉｇｍｉｎｅ

【药代动力学】本品为水溶性季铵化合物。药物静脉注射后，血药浓度在最初５～１０ｍｉｎ急剧下降，以后降低缓慢。Ｖｄ为０．７～１．４Ｌ／ｋｇ，ｔ１／２α为３．４～７．２ｍｉｎ，ｔ１／２β为７７～１１２ｍｉｎ。主要经肾消除（约５０％），肾衰竭者消除半衰期明显延长。其次经肝代谢，代谢产物有药理活性，相当于原药的１／１０～１／８。

【作用与用途】可拮抗非去极化肌松药的残余作用。本品有乙酰胆碱的毒蕈碱样作用，如心动过缓、血压下降、支气管痉挛、肠蠕动过强、唾液和气管分泌物增多等。临床用于手术结束时呼吸不恢复或肌张力差的患者，拮抗非去极化肌松药的残余作用。

【用法与用量】静脉注射：用本品前先静脉注射阿托品０．０２～０．０３ｍｇ／ｋｇ，待心率增快后再静脉注射新斯的明０．０７ｍｇ／ｋｇ，呼吸仍不恢复时再追加，最大量不宜超过５ｍｇ，也可将阿托品１ｍｇ与新斯的明２．５ｍｇ混合，分次静脉注射。

【不良反应】静脉注射后如不同时用抗胆碱药，会出现毒蕈碱样不良反应（心率减慢、血压下降、支气管痉挛等）。

【制剂与规格】注射液：０．５ｍｇ（１ｍＬ）、１ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．使用抗胆碱酯酶药时，必须同时用抗胆碱药（如阿托品），以对抗毒蕈碱样作用。

２．等效剂量的新斯的明（０．０４ｍｇ／ｋｇ）需用相同剂量的阿托品（１５μｇ／ｋｇ）对抗。

３．由于阿托品作用达峰时间为４７～６５ｓ，而新斯的明显效时为６～１０ｍｉｎ，故宜先与新斯的明同时静脉注射预计量１／３的阿托品，４ｍｉｎ后再追加预计量２／３为好。

４．心脏传导阻滞、血压过低者或有支气管哮喘病史者，均应避免应用此药。

【药物相互作用】

１．应用洋地黄、β受体阻断药和三环类抗抑郁药的患者，抗胆碱酯酶药易引起心动过缓和心律失常。

２．去极化与非去极化肌松药复合应用时作用是相互拮抗。

第五节 中枢性镇痛药及其拮抗药

一、阿片受体激动药

盐酸吗啡ＭｏｒｐｈｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ

【药代动力学】口服肠胃吸收，因首关消除大，其生物利用度为１０％～２０％，皮下、肌内注射吸收好，１０～３０ｍｉｎ起效，约持续４ｈ。静脉注射后约２０ｍｉｎ产生最大效应。血浆蛋白结合率为３０％，吸收后迅速分布到肾、肺、肝、脾等。脂溶性很低。少量可透过血－脑脊液屏障进入中枢神经系统，产生强效镇痛作用。

本品大部在肝脏转化，６０％～７０％代谢产物与葡萄糖醛酸结合，并且仍具有较强的吗啡样作用。长期服用有蓄积作用。其代谢产物主要随尿排出，７％～１０％由胆汁排出，１％～２％以原形排出。ｔ１／２为２～４ｈ。

【作用与用途】吗啡镇痛作用强，对心肌抑制轻，术中及术后镇痛效果很强。抑制呼吸效应，便于控制呼吸。可引起血压下降、心率减慢。临床用于心功能不全患者心脏手术的麻醉、重症患者的非心脏手术麻醉、麻醉前用药及镇痛。

【用法与用量】

１．静脉缓慢注射

０．５～１ｍｇ／ｋｇ，用于全麻诱导气管插管，也可复合地西泮、芬太尼或吸入全麻药，静脉滴注维持麻醉。

２．皮下、肌内、鞘内注射用于急性疼痛及术后镇痛。

【不良反应】

１．可使外周血管阻力下降和组胺释放而引起血压下降、迷走神经兴奋、心率减慢。

２．本品可致短暂精神失常，急性中毒时表现为昏迷、瞳孔针尖样缩小。

３．本品可致成瘾。

【制剂与规格】注射液：１０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．短时间手术勿使用本品。

２．呼吸抑制时可用纳洛酮对抗。

３．禁用于支气管哮喘、严重肝功能受损、高颅内压患者及待产妇。

【药物相互作用】

１．吗啡与以下药物合用可增强其镇痛效果或减轻不良反应：可乐定、维生素Ｋ、西咪替丁、氨茶碱。

２．使用吗啡期间避免与以下药物合用：全身麻醉药，催眠药、三环类抗抑郁药、单胺氧化酶抑制药、抗胆碱药、肌松药。

哌替啶Ｐｅｔｈｉｄｉｎｅ

其他名称：度冷丁（Ｄｏｌａｎｔｉｎ），Ｍｅｐｅｒｉｄｉｎｅ。

【药代动力学】本品可经肠吸收，脂溶性较吗啡高，与血浆蛋白结合率为６０％，其余迅速分布到各脏器和肌肉，可透过胎盘。本品约有９０％在肝内转化、水解，代谢产物随尿排出，少量以原形从尿排出。ｔ１／２α为５～１５ｍｉｎ，ｔ１／２β为２．４～４．４ｈ。部分代谢产物对中枢神经有毒性作用，大剂量或长期使用可造成蓄积。

【作用与用途】本品为人工合成的镇痛药。镇痛时间比吗啡短，仅２～４ｈ，效力也较吗啡弱，对呼吸抑制及心血管抑制较轻。用于各种疼痛的镇痛、麻醉前用药及人工冬眠。

【用法与用量】麻醉前用药，镇痛及人工冬眠。肌内注射，１～１．５ｍｇ／ｋｇ。静脉注射，成人每次０．５～１ｍｇ。既往曾将本品加入低浓度普鲁卡因静脉滴入做全麻。

【不良反应】

１．治疗量可致眩晕、出汗、恶心、呕吐及直立性低血压等。大剂量可抑制呼吸，偶可致震颤、肌肉痉挛甚至惊厥。

２．本品可成瘾。

【制剂与规格】注射液：５０ｍｇ（１ｍＬ）、１００ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．禁用于分娩和分娩镇痛及支气管哮喘、肺源性心脏病患者。

２．禁用于颅内压增高患者。

３．本品有药物依赖性，中毒解救时可配合抗惊厥药。

４．癌症疼痛不宜用本品。

５．应用单胺氧化酶抑制药期间禁用本品。

【药物相互作用】与吗啡相同。

芬太尼Ｆｅｎｔａｎｙｌ

其他名称：Ｓｕｂｌｉｍａｚｅ。

【药代动力学】本品静脉注射后，在首次通过肺组织时，约７５％的剂量被肺截留，其余迅速分配到肌肉、脂肪及各脏器。脂溶性高，易透过血－脑脊液屏障，进入脑脊液和脑组织，也可从脑再分布到肌肉、脂肪和肺。胃壁也是本品贮存的部位。静脉注射２０ｍｉｎ后，胃壁内含药量为脑内２倍，胃肠内芬太尼可再吸收入血循环，再进入肺，从而在注药后２０～９０ｍｉｎ形成血药浓度的第二个峰值，故其消除半衰期长（４．２ｈ）。血浆蛋白结合率为８４％。主要在肝脏转化，形成多种无活性代谢物，随尿和胆汁排出，从原形随尿排出不到１８％。

【作用与用途】镇痛强度为吗啡的７５～１２５倍，对呼吸有抑制作用，使呼吸频率减慢。不抑制心肌，对血压无影响，可减慢心率。临床用于心功能不全患者心脏手术的麻醉诱导及维持，与其他药物复合做全麻，也用于术后镇痛。

【用法与用量】全身麻醉，分次静脉注射，也可静脉滴注。用量：小剂量１～２μｇ／ｋｇ，大剂量５０～１００μｇ／ｋｇ，追加量为首次的１／２。静脉滴注药液浓度及用量视具体情况而定。

【不良反应】

１．有恶心、呕吐及胆道括约肌痉挛。

２．肌强直（胸、腹壁）、延迟性呼吸抑制。本品有药物依赖性。

【制剂与规格】注射液：０．１ｍｇ（２ｍＬ）、０．５ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】用药量应根据不同病情及复合药物种类而定。如长时间术后呼吸恢复不满意，可用纳洛酮拮抗，肌强直时可用肌松药对抗。

【药物相互作用】

１．本品不宜与单胺氧化酶抑制药合用。

２．中枢抑制剂可加强本品的药理作用，故合用时应减量１／４～１／３。

阿芬太尼Ａｌｆｅｎｔａｎｉｌ

其他名称：四唑芬太尼。

【药代动力学】本品脂溶性较芬太尼低，与血浆蛋白结合率为９２％。消除半衰期低于芬太尼（１．２～１．５ｈ）。静脉注射阿芬太尼起效快，血脑平衡时间约为１．５ｓ。给药６０ｍｉｎ后９６％在肝脏内转化，约有９０％以非离子形式存在，易透过血－脑脊液屏障。持续静脉滴注无明显药物蓄积作用。原形经尿排出＜１％。

【作用与用途】本品为阿片受体激动剂，是起效快、作用持续时间短的速效镇痛药。由于亲脂性较芬太尼低，镇痛效果为芬太尼的１／４，持续时间为芬太尼的１／３。呼吸抑制作用与剂量相关，不抑制心肌收缩力，但可减慢心率。临床用于心血管手术麻醉及作为复合麻醉的组分用于较长时间的麻醉。

【用法与用量】静脉注射：短小手术麻醉，用药量为７～１５μｇ／ｋｇ；１０ｍｉｎ以上手术麻醉，用药量为４０～１００μｇ／ｋｇ。

【不良反应】

１．大剂量时，可引起呼吸抑制、恶心、呕吐，甚至出现胸肌僵硬。

２．本品有药物依赖性。

【制剂与规格】注射液：０．１ｍｇ（２ｍＬ）、０．５ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】禁用于对拟吗啡药不能耐受者。

【药物相互作用】同芬太尼。

舒芬太尼Ｓｕｆｅｎｔａｎｉｌ

【药代动力学】本品脂溶性高，易透过血－脑脊液屏障，与血浆蛋白结合率为９２％。单次小剂量应用后可因其迅速再分布而致作用很快停止，多次注射，可因药物的累积使效力增大。舒芬太尼消除半衰期短，清除率高，所以药物的持续时间和停药后苏醒时间短，并且首次静脉注射给药剂量的大部分被肺组织所摄取，但是，形成血药浓度第二个峰值的可能性很小。主要在肝脏转化，少部分代谢产物（去甲舒芬太尼）有药理活性，大部分代谢产物失活，原形经尿排出＜１％。

【作用与用途】本品为阿片受体激动剂，镇痛作用约为芬太尼的１０倍。由于亲脂性为芬太尼的２倍，所以易通过血－脑脊液屏障。用于平衡麻醉时镇痛作用为芬太尼的５～７倍，剂量≥８μｇ／ｋｇ时易达到深麻醉。临床用于全麻诱导、维持，尤其用于心血管手术麻醉。

【用法与用量】静脉注射：诱导麻醉用量为２～８μｇ／ｋｇ，维持麻醉用量为诱导量的１／２，即１～４μｇ／ｋｇ。

【不良反应】

１．大剂量时可出现呼吸抑制和肌肉僵直。

２．偶见低血压、心动过缓、恶心、呕吐及高血压。

【制剂与规格】注射液：５０μｇ（１ｍＬ）、１００μｇ（２ｍＬ）、２５０μｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用。

２．有呼吸系统疾病、肝肾功能不全者慎用。

３．不宜用于临产妇女。

４．反复大量用本品，可在用药后３～４ｈ出现迟发性呼吸抑制，应引起注意。

【药物相互作用】同芬太尼。

瑞芬太尼Ｒｅｍｉｆｅｎｔａｎｉｌ

其他名称：瑞捷。

【药代动力学】本品注射１ｍｉｎ后起效，药效消失快，维持５～１０ｍｉｎ。由于其结构中有酯链，可被血浆蛋白和组织中的非特异性酯酶迅速水解，酯链裂解后９０％成为酸性代谢物，经尿排出。ｔ１／２为６～９．５ｍｉｎ，清除率和剂量无相关性，且不受患者体重、年龄和性别的影响，不依赖肝肾功能。无论用药时间多长，停药后血浆药浓度降低５０％，所需时间均在４ｍｉｎ内。

【作用与用途】本品为μ受体激动药，临床效价与芬太尼相似，活性高于阿芬太尼，而低于舒芬太尼。可增强异氟烷的麻醉效能，降低其ＭＡＣ，其程度与年龄相关。对呼吸有抑制作用，其程度与阿芬太尼相似，但停药后恢复更快，３～５ｍｉｎ恢复自主呼吸。可使动脉压和心率下降２０％以上，且与剂量不相关，不引起组胺释放。临床用于心血管手术的麻醉、麻醉诱导（应与咪达唑仑、丙泊酚、氧化亚氮、七氟烷复合）、气管插管患者的麻醉维持。

【用法与用量】静脉给药，特别是用于静脉持续滴注。本品须用灭菌注射用水、生理盐水或５％葡萄糖注射液溶解稀释，一次未用完应丢弃。单次静脉注射，一次０．５～１μｇ／ｋｇ；持续滴注，０．５～１μｇ／ｋｇ。若复合吸入或静脉麻醉药物应减少剂量（＜每分钟０．５μｇ／ｋｇ）。

【不良反应】可引起恶心、呕吐和肌僵直；呼吸抑制、心动过缓、心肌缺血、昏厥；便秘、腹部不适；焦虑、皮疹、尿潴留等。

【制剂与规格】粉针剂（冻干制剂）：１ｍｇ、２ｍｇ、５ｍｇ。

【注意事项】

１．禁用椎管内镇痛（冻干制剂含瑞芬太尼５ｍｇ和甘氨酸１５ｍｇ。甘氨酸对脊髓有毒性）。

２．重症肌无力和有气管哮喘患者禁用。

３．禁与单胺氧化酶抑制药合用。

４．麻醉中严格监测呼吸、循环功能。

５．心律失常、慢性阻塞性肺疾病、颅内压增高等情况慎用。

６．２岁以内小儿不推荐使用本品。

７．本品停止给药后５～１０ｍｉｎ镇痛作用消失。

８．产妇用药时，因本品易透过胎盘，应用时有引起新生儿的呼吸抑制的危险。

【药物相互作用】同芬太尼。

二氢埃托啡Ｄｉｈｙｄｒｏｅｔｏｒｐｈｉｎｅ

其他名称：双氢乙烯啡，ＤＨＭＱＱ。

【药代动力学】本品舌下含化吸收快，血药浓度达峰时间与肌内注射接近，约为１０ｍｉｎ。由于首关消除，其生物利用度仅为肌内注射的２９．２％。舌下含化与肌内注射的ｔ１／２分别为４１．７ｍｉｎ和２２．７ｍｉｎ。

【作用与用途】本品是当今最强的镇痛药，对呼吸有抑制作用，可减慢心率，毒性小。临床用于创伤、术后、癌痛的镇痛。

【用法与用量】

１．舌下含化每次２０～４０μｇ。

２．肌内注射每次１０～２０μｇ。

也试用于静脉复合或静脉吸入复合全麻，用量根据病情需要而定。

【不良反应】抑制呼吸，长期使用可产生依赖性。

【制剂与规格】片（舌下含）剂：２０μｇ、４０μｇ。注射液：２０μｇ（１ｍＬ）、４０μｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】静脉注射时速度要慢。

二、阿片受体部分激动药

喷他佐辛Ｐｅｎｔａｚｏｃｉｎｅ

其他名称：戊唑星，镇痛新。

【药代动力学】本品口服易吸收，但肝、脑首关消除大，生物利用度为２０％。口服后１～３ｈ、肌内注射１５～４５ｍｉｎ血药浓度达峰值。血浆蛋白结合率为３５％～６４％。脂溶性较吗啡高。易透过血－脑脊液屏障和胎盘。主要在肝脏转化为无活性代谢物随尿排出。５％～２５％原形随尿排出；＜２％随胆汁排出。ｔ１／２为２～３ｈ。

【作用与用途】本品对呼吸抑制与吗啡相似。可引起血浆中儿茶酚胺的浓度增高，使血压升高、心率增快、心肌收缩力减弱，故禁用于急性心肌梗死患者。临床主要用于镇痛，由于不良反应多，现很少应用。

【用法与用量】静脉注射、肌内注射或皮下注射，３０ｍｇ／次；口服，２５～５０ｍｇ／次。必要时３～４ｈ一次。

【不良反应】

１．有眩晕、恶心、呕吐、出汗等。

２．大剂量时可引起呼吸抑制、血压上升及心率增快。

３．对吗啡有耐受性的人，使用本品能减少吗啡的镇痛作用，可促使成瘾者产生戒断症状。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。注射液：１５ｍｇ（１ｍＬ）、（１ｍＬ）。３０ｍｇ

【注意事项】

１．文献报道本品不易成瘾。但仍应该注意不可滥用。

２．慎用于颅内压增高、肝肾功能不全者及孕妇。

烯丙吗啡Ｎａｌｏｒｐｈｉｎｅ

其他名称：Ｎ－烯丙去甲吗啡，那洛芬，纳络酚。

【药代动力学】皮下注射吸收快，给药１５～３０ｍｉｎ血药浓度达峰值。亲脂性较强，易透过血－脑脊液屏障。药效可维持１～４ｈ。在肝脏转化，大部分与葡萄糖醛酸结合后随尿排出，小部分以原形随尿排出。

【作用与用途】本品拮抗阿片受体激动药的作用包括镇痛、欣快感、呼吸抑制等，但对镇痛作用拮抗不完全。临床主要用于阿片受体激动药急性中毒的解救及复合全麻结束时拮抗阿片受体激动药的残余作用。近年已被纳洛酮取代。

【用法与用量】静脉注射：一次用量１０ｍｇ或１５０μｇ／ｋｇ，１０ｍｉｎ后再注射首次量的１／２。

【不良反应】对于麻醉性镇痛药成瘾者，该药可激发戒断症状。

【制剂与规格】注射液：０．２ｍｇ（１ｍＬ）、５ｍｇ（１ｍＬ）、１０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】对巴比妥类和非阿片受体激动药所致的呼吸抑制无拮抗作用。

三、混合型阿片受体部分激动药

丁丙诺啡Ｂｕｐｒｅｎｏｒｐｈｉｎｅ

其他名称：布诺啡，叔丁啡，沙菲。

【药代动力学】本品肌内注射吸收快与静脉注射相似。亲脂性强，进入体内后很快分布到脑和其他组织。血浆蛋白结合率为９６％。本品１／３在肝脏转化，约２／３以原形随胆汁排出。ｔ１／２约为３ｈ。

【作用与用途】本品是混合型阿片受体部分激动药，镇痛强度比吗啡强１０～１００倍。持续时间长而起效快。有较弱的呼吸抑制作用，便秘及其他作用轻。依赖性弱。临床主要用于疼痛治疗和阿片依赖脱毒治疗。

【用法与用量】疼痛治疗：肌内注射，成人每次０．３ｍｇ。术后镇痛多采用硬膜外腔持续滴注法或静脉滴注。如应用ＰＣＡ泵（患者自控镇痛泵）时将本品１．２ｍｇ以生理盐水稀释至１００ｍＬ，据患者情况确定滴注速度、用量。

【不良反应】长期用本品可有头晕、嗜睡、出汗、恶心，偶见皮疹。

【制剂与规格】注射液：０．１５ｍｇ（１ｍＬ）、０．３ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．有过敏史、肝损伤、肾损伤、意识不清者及高颅内压者禁用。

２．小儿、孕妇、哺乳期妇女不宜使用。

３．呼吸功能低下、高龄及正在服用中枢神经抑制药者慎用。

４．纳洛酮能拮抗本品。

四、阿片受体拮抗药

纳洛酮Ｎａｌｏｘｏｎｅ

其他名称：Ｎ－烯丙去甲羟基吗啡酮。

【药代动力学】本品脂溶性高，为吗啡的３０倍。易透过血－脑脊液屏障。静脉注射后脑内药物浓度为血浆浓度的４．６倍，故起效快，２～３ｍｉｎ即产生最大效应，拮抗作用强。与血浆蛋白结合率为４０％。主要在肝脏转化，与葡萄糖醛酸结合随尿排出。ｔ１／２为３０～７８ｍｉｎ。药效维持时间短，可重复用药。

【作用与用途】本品不仅可拮抗吗啡等纯粹的阿片受体激动药，而且可拮抗喷他佐辛等阿片受体部分激动药，但对丁丙诺啡拮抗作用弱。临床用于拮抗麻醉性镇痛药急性中毒的呼吸抑制及拮抗麻醉性镇痛药的残余作用（催醒）；对疑为麻醉性镇痛药成瘾者，用此药可激发戒断症状，有诊断价值。另外，还可治疗休克和急性酒精中毒。

【用法与用量】静脉注射：每次０．３～０．４ｍｇ。单次剂量虽然能使自主呼吸恢复，但是一旦作用消失，可再次出现昏迷和呼吸抑制，为维持治疗效果，可在１５ｍｉｎ后再肌内注射０．６ｍｇ或静脉滴注５μｇ／（ｋｇ·ｈ）。

【不良反应】本品可产生交感神经系统兴奋现象，甚至出现肺水肿、心室纤颤。

【制剂与规格】注射液：０．４ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】使用本品拮抗大剂量麻醉性镇痛药后，由于痛觉突然恢复，可使血压升高、心率增快，甚至心律失常、心室颤动，因此必须注意。

五、非麻醉性中枢性镇痛药

曲马多Ｔｒａｍａｄｏｌ

其他名称：反胺苯环醇，舒敏（Ｔｒａｍａｌ）。

【药代动力学】本品口服后吸收迅速，吸收率高（９０％），约２ｈ血药浓度达峰值。单次注射生物利用度为６５％～６８％，显著高于吗啡；多次服用后增至９０％～１００％，与组织的亲和力高。与血浆蛋白结合率约为２０％。在肝脏内降解，口服后约８５％被代谢。代谢物中只有一个（Ｏ－去甲曲马多）有药理活性，对μ受体的亲和力约为曲马多的２００倍。口服药后约９０％代谢物经肾脏排出，其余随粪便排泄。ｔ１／２为５～６ｈ（肝肾功能障碍时延长１倍）。同时服用卡马西平时，ｔ１／２缩短约５０％。

【作用与用途】本品与阿片受体的亲和力弱，其镇痛作用为吗啡的１／１０，另有较弱的镇咳作用。本品治疗量不抑制呼吸，对心血管系统基本无影响，无抗组胺释放作用。临床主要用于急慢性疼痛（如胰腺炎、胆绞痛），尤其用于老人、儿童及产妇，也用于术后镇痛及癌症疼痛。

【用法与用量】治疗急慢性疼痛时肌内注射每次５０～１００ｍｇ。用于术后镇痛，可肌内注射、静脉注射或硬膜外腔应用（一次硬膜外注射时，是将本品１００ｍｇ加布比卡因６０ｍｇ加入生理盐水稀释至５ｍＬ，或用ＰＣＡ泵）。

【不良反应】恶心、呕吐、嗜睡及便秘发生率极低，本品产生较低依赖性。大剂量时可引起呼吸频率减慢。

【制剂与规格】注射液：１００ｍｇ（２ｍＬ）。胶囊剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．由于镇痛作用弱，硬膜外给药镇痛时，一般与低浓度局麻药混合应用。

２．本品禁用于催眠药、镇痛药中毒者。

【药物相互作用】

１．与巴比妥类药合用可延长本品持续时间。

２．与地西泮合用可增强镇痛效果。

１５４５

３．本品禁与单胺氧化酶抑制药合用。

（唐哲马君志）


第十八章 外科用药

聚维酮碘ＰｏｖｉｄｏｎｅＩｏｄｉｎｅ

其他名称：碘伏（Ｉｏｄｏｐｈｏｒ），碘附，强力碘，皮维碘。

【药代动力学】局部皮肤应用本品后可立即产生抗菌作用，经阴道给药后可迅速吸收。肾功能正常时吸收的碘能立即排泄。另外，本品可能会经乳汁排泄。

【作用与用途】聚维酮碘是碘和表面活性剂通过络合方式而形成的不定型络合物，所以也叫络合碘。８０％～９０％的络合碘可解聚成游离碘而发挥杀菌效力。本品为广谱杀菌剂，杀菌力强、无味、无刺激、毒性低，能杀死病毒、细菌、芽胞、真菌、原虫。临床用途广，常用于手术部位的皮肤消毒，治疗烫伤、滴虫性阴道炎、化脓性皮肤炎症及皮肤真菌感染，也用于餐具和食具的消毒。

【用法与用量】主要用于皮肤黏膜消毒。①皮肤消毒：注射部位消毒用１％～３％溶液涂擦３０ｓ以上；术野皮肤消毒用１％～３％溶液涂擦２次。②手部消毒：１％～３％溶液清洗皮肤２ｍｉｎ，可作为术前手的消毒或传染病房、传染病专科门诊医务人员手的消毒。③治疗烫伤、烧伤：用０．５％的溶液喷在创面上，每１２ｈ一次，直到焦痂分离为止。④治疗炎症或溃疡：用５％～１０％软膏或栓剂涂擦患处。⑤治疗黏膜创伤或感染：用０．１％溶液冲洗。⑥体温计消毒：３％溶液浸泡３０ｍｉｎ以上，取出后可放入７０％～７５％乙醇中备用，也可用无菌水或冷开水冲洗后放入消毒容器内备用。⑦各种玻璃器皿消毒：可用２％～３％溶液浸泡１～２ｈ，本品具有洗涤作用，利于清洗。⑧餐具消毒：用０．０５％溶液浸泡５ｍｉｎ。

【不良反应】

１．过敏反应偶见皮疹、过敏性皮炎，罕见过敏性休克。

２．局部反应对皮肤和黏膜有刺激性。用于治疗阴道炎可引起外阴刺激感、阴道灼痛感、外阴红肿、皮疹、白带增多。

３．严重烧伤或大面积受损的皮肤使用可引起全身不良反应，如代谢性酸中毒、高钠血症和肾功能损伤。

【制剂与规格】溶液：５００ｍＬ（１０％、７．５％、５％、１％）。栓剂：２００ｍｇ。软膏剂：１０％。气雾剂：０．５％。

【注意事项】

１．对碘过敏者慎用。

２．孕妇和新生儿大面积使用时应谨慎。

３．本品为棕红色，性状发生改变时禁止使用；本品稀释液不稳定，使用时要求每日调换；勿用４０℃以上的热水稀释，因本品遇高温易分解出碘蒸气而失效。

４．对碳钢类物品，如手术刀片等及铝制品有腐蚀性，其他金属器械不宜长期浸泡消毒。

５．消毒物品应尽量减少有机物含量，以保证消毒效果。

６．烧伤面积大于２０％者不宜使用。

７．本品是外用药物，切忌口服。如误服中毒，应立即用淀粉糊或米汤洗胃，并送医院救治。

８．误入眼中可致角膜损伤，上皮脱落，需及时冲洗及治疗。

【药物相互作用】忌与碱性物质（如洗衣粉、肥皂、洗涤剂等）、生物碱、水合氯醛、酚、硫代硫酸钠、淀粉、鞣酸同时使用或接触。

戊二醛Ｇｌｕｔａｒａｌ

【作用与用途】本品为消毒防腐剂，碱性水溶液（ｐＨ值为７．５～８．５）杀菌能力最强，可杀死细胞繁殖体、真菌、病毒及芽胞。本品１．５％浓度作用２ｍｉｎ，即可全部杀灭大肠杆菌、金黄色葡萄球菌、副霍乱弧菌、沙门菌等；２％浓度作用１０ｍｉｎ，可完全破坏乙肝表面抗原和艾滋病病毒，杀灭芽胞则需要作用３ｈ。用于各类医疗器械的消毒灭菌，尤其适用于不能加热消毒灭菌的金属器械、橡胶和塑料导管，如内镜及连接的内腔管道、人工肾透析管道、透析器、人工呼吸装置、各种手术器械等。

【用法与用量】

１．浸泡消毒将原溶液加水稀释为２％的浓度，可用于各种医疗器械、实验器材及设备、橡胶、塑料制品及玻璃器皿等的消毒，浸泡１０～２０ｍｉｎ，杀灭芽胞需４～１２ｈ。消毒后用蒸馏水冲洗干净后再使用。

２．熏蒸消毒戊二醛气体用于密闭空间内表面的熏蒸消毒，因其不易在物体表面聚合，故优于甲醛。对微生物操作防护箱的消毒，每升容积蒸发１０％溶液１．０６ｍＬ，在室温下，相对湿度大于７５％时，使之密闭过夜，即可达到消毒目的。

３．人造心脏瓣膜消毒液本品０．６５％溶液，ｐＨ（７．４）与血液相似，系磷酸盐缓冲液，每１００ｍＬ中含ＫＨ２ＰＯ４１．８２ｇ、Ｎａ２ＨＰＯ４·１２Ｈ２Ｏ１９．１０ｇ。

【不良反应】

１．本品蒸气对鼻、眼和呼吸道有刺激性，可引起咳嗽、吞咽困难、气管炎和肺炎，反复吸入可发生哮喘。

２．误服可使黏膜产生炎症、坏死和溃疡，还可引起剧痛、呕吐、便血、血尿、酸中毒、抽搐和循环衰竭。

【制剂与规格】溶液：２５％。

【注意事项】

１．浸泡金属器械时，需加入０．５％亚硝酸钠溶液作为防锈剂。杀灭芽胞时，需加入０．０５％碳酸氢钠溶液，调节ｐＨ值至８～９。不可用５０℃以上热水稀释药液。

２．将需要消毒的器械洗净后沥干，全部浸没于药液中。

３．各种物品消毒后，放置２ｈ以上未用时，需重新消毒后再使用。

４．应避免本品接触皮肤和眼睛，避免吸入蒸气，配制时戴手套和眼镜。

５．其碱性溶液对光学仪器无损害，但可腐蚀铝制品。

６．本品应避光密闭保存。

【药物相互作用】药液加入亚硝酸钠后会逐渐变黄，但不影响消毒效果。

过氧乙酸ＰｅｒａｃｅｔｉｃＡｃｉｄ

其他名称：过醋酸。

【作用与用途】过氧乙酸是由过氧化氢溶液与乙酸酐作用制成，为过氧乙酸与乙酸的混合物，为强氧化剂，遇到有机物放出新生态氧起氧化作用，是常用的消毒杀菌药。杀菌作用远强于一般的酸与过氧化物，对细菌、芽胞、真菌和病毒均有高效杀灭作用。

【用法与用量】用前按规定比例用水稀释。最常用的稀释倍数为５００倍（１∶５００），即用本品２０％溶液２ｍＬ加水９９８ｍＬ制得，含过氧乙酸实际浓度为０．０４％。

１．消毒

（１）空气消毒：１∶２００液对空气喷雾，每立方米空间用药３０ｍＬ，作用时间３０ｍｉｎ。

（２）预防性消毒：食具、毛巾、水果、蔬菜等用１∶５００液洗刷浸泡，禽蛋用１∶１０００液浸泡，作用时间５ｍｉｎ。

（３）有可能被污染时，依下法消毒：①检查患者后，用１∶５００液洗刷手２ｍｉｎ；接触肺结核患者后用１∶２００液消毒（接触麻风患者与肺结核同样处理），消毒液每日调换１～２次。②体温计：１∶２００液浸泡３０ｍｉｎ，消毒液每日调换１～２次。③食具、药瓶、注射器、玻片、吸管等玻璃或瓷器器皿上的油污和血迹应先洗去，再用１∶２００液浸泡３０ｍｉｎ；肺结核患者用品用１∶２００液喷雾或浸泡消毒。④地面、墙壁、家具、浴池、运输车等用１∶５００液喷雾或擦洗，注意要喷洗均匀。⑤衣服、被单、玩具用１∶１０００液浸泡２ｈ；肺结核患者用品用１∶２００液。⑥垃圾废物用１∶５００喷雾或浸泡，肺结核患者用品用１∶１００液。⑦生活污水按１∶１０万浓度加药并混匀，放置２ｈ。

２．治疗①防治口腔感染：取０．０２％过氧乙酸溶液，含漱２ｍｉｎ，每日用药３～４次。②治疗尖锐湿疣：先用１％盐酸普鲁卡因做局部浸润麻醉或表面麻醉，用棉棒蘸取１８％过氧乙酸涂于疣体表面，使其变成灰白色，涂抹时注意不要涂到正常皮肤上，每周用药１次，直至疣体完全脱落。③治疗寻常疣：先用温水浸泡患处３０ｍｉｎ，用刀片将疣体表面角质物稍加削修，以不出血为度，然后以棉签蘸取药液涂点于疣面上，涂点２～３遍，每隔３ｄ用药１次，直至疣体脱落。④治疗扁平疣。⑤治疗足癣：取０．５％过氧乙酸轻轻涂擦患处，每日３次，连续用药３０ｄ。

【不良反应】

１．浓度较高的过氧乙酸溶液对皮肤和黏膜有强烈腐蚀性，甚至引起烧伤。洗手消毒，个别人可发生暂时性脱皮。

２．过氧乙酸对物品有腐蚀性，浓溶液能腐蚀铁、高碳钢、铝、锌、合金钢等，对棉织品、毛毯和纸张也有一定腐蚀和漂白作用。

【制剂与规格】溶液：含过氧乙酸２０％、３０％、４０％。

【注意事项】

１．对金属有腐蚀性，勿用于金属器械的消毒。

２．本品的作用与温度有关系，气温低于１０℃时，应延长消毒时间。

３．本品稀释液易分解，宜随用随配。

４．常温下（１５～２５℃）保存时间不要超过２ｄ，４℃时不要超过１０ｄ。贮存期间有分解，应注意有效期，并在阴凉处保存。

５．如浓度较高的过氧乙酸溶液不慎溅入眼中或皮肤上，应立即用大量清水冲洗。

氯己定Ｃｈｌｏｒｈｅｘｉｄｉｎｅ

其他名称：洗必泰（Ｈｉｂｉｔａｎｅ）。

【作用与用途】本品为表面活性剂型的杀菌剂，可以破坏细菌细胞膜的通透性，对革兰阳性及阴性菌均有效，作用于前者比后者更强。对假单胞菌属和变形杆菌属中某些菌种不敏感，在中性和弱碱环境下更有效，遇血和有机物质活力减低。对芽胞、抗酸杆菌、真菌和病毒无效。常用于皮肤、器械等的消毒。

【用法与用量】

１．消毒泡手用０．０２％水溶液浸泡３ｍｉｎ，手术区皮肤消毒用本品０．５％乙醇（７０％）溶液涂擦，器械消毒用０．１％水溶液加入防锈剂亚硝酸钠浸泡３０ｍｉｎ，病房或手术室消毒用０．５％水溶液喷雾或擦拭；分娩时，０．１％乳膏用于产妇外阴和周围皮肤消毒及阴道镜检滑润剂。

２．治疗创伤伤口用０．０５％水溶液冲洗；咽峡炎及口腔溃疡用０．０２％水溶液漱口；烧伤、烫伤用０．５％乳膏外涂或气雾剂喷雾；阴道细菌、霉菌感染和子宫颈糜烂应用本品阴道栓剂。

【不良反应】

１．本品可引起接触性皮炎，高浓度溶液对眼结膜刺激性较强。

２．含漱剂可使牙齿着色、味觉失调，儿童和青年口腔可发生无痛性浅表脱屑损害。

３．偶可发生过敏反应，多发生在消毒皮肤、冲洗伤口后５～４０ｍｉｎ，出现局限性或全身性荨麻疹，还可有咳嗽、哮喘、呼吸困难、腹痛、睑结膜水肿、休克等反应。

【制剂与规格】粉剂：按需要浓度配成溶液或其他制剂。

【注意事项】

１．避免用高浓度溶液接触眼睛和其他敏感组织。用本品浸泡过的器械，使用前须用清水冲洗干净。

２．１％以上较高浓度的溶液避免高压灭菌；０．１％以下的溶液高压灭菌时，不得超过１１５～１１６℃３０ｍｉｎ，因长时间的热处理，可使本品分解失效。

【药物相互作用】

１．不可与碘酊、高锰酸钾、氯化汞、硫酸锌等配伍。

２．忌与肥皂、合成洗涤剂、碱等同用。

万福金安消毒液

【作用与用途】本品为高效消毒剂，主要成分为二氯异氰尿酸钠等，有效氯含量为０．５０％～０．５５％。可杀灭细菌（含芽胞）、病毒（含肝炎病毒、艾滋病病毒）和真菌。消毒效果受有机物影响小，在使用浓度下对一般金属基本无腐蚀，本品无毒，对皮肤、黏膜无刺激，无致癌、致畸和致突变作用。

可用于各种医疗器械如内镜、透析机等的消毒和灭菌。

【用法与用量】

１．医疗器械、内镜的灭菌用本液１份加蒸馏水１．５份（有效氯含量为２０００μｇ／ｍＬ），浸泡３０ｍｉｎ。消毒则用本液１份加蒸馏水２份（有效氯含量为１５００μｇ／ｍＬ），浸泡１０ｍｉｎ。

２．皮肤、黏膜和手消毒用本液１份加蒸馏水１０份（有效氯含量５００μｇ／ｍＬ），擦拭或冲洗２ｍｉｎ。

【制剂与规格】溶液：１２５ｍＬ／瓶，３ｋｇ／桶。

【注意事项】

１．本品为外用消毒液，不得内服。

２．不宜用于缝合线和银制品的消毒；用于内镜、牙科手机、牙钻和铝制品的消毒时，不宜超时浸泡。

３．本品时有白色结晶析出，可沉淀１～３ｄ或过滤后再用，不影响消毒灭菌效果。

４．消毒灭菌后的器械用无菌水冲洗后方可使用。

５．本品配制的应用液，可连续使用３ｄ。

６．避光，贮存于阴凉处。

碘酊ＩｏｄｉｎｅＴｉｎｃｔｕｒｅ

其他名称：碘酒。

【作用与用途】碘酊是碘、碘化钾的乙醇溶液。

１．能使菌体蛋白质变性、死亡，对细菌、真菌、病毒均有杀灭作用，常用于术前皮肤消毒，亦用于毛囊炎、甲沟炎、早期疖肿的治疗。

２．能氧化上皮细胞胞浆蛋白而使其上皮细胞发生变性、坏死，可用于治疗舌下腺囊肿。

【用法与用量】

１．皮肤消毒用２％碘酊涂擦皮肤，待干燥后必须用７５％乙醇涂擦脱碘。

２．治疗皮肤病可用棉签将２％碘酊涂在毛囊炎、疖肿的顶端，停留１～２ｍｉｎ。甲沟炎早期可用棉签将２％碘酊涂在患处，４次／ｄ。

【不良反应】偶见过敏反应和皮炎，有时可引起色素沉着。

【制剂与规格】酊剂：２％。

【注意事项】

１．不宜用于破损皮肤，禁忌用于会阴部皮肤、眼及口腔黏膜的消毒。

２．对碘过敏者禁忌使用。

３．不能大面积使用碘酊，以防大量碘吸收而出现碘中毒。

４．用药部位如有烧灼感、瘙痒、红肿等情况应停药，并将局部药物洗净。

５．本品仅供外用，切忌口服。如误服中毒，应立即用淀粉糊或米汤灌胃，并送医院救治。

【药物相互作用】碘酊与红汞（俗称红药水）同时使用，可产生汞中毒（反应生成碘化汞），应禁忌联合使用。

乙醇Ａｌｃｏｈｏｌ

其他名称：酒精。

【药代动力学】口服自胃和小肠吸收，乙醇蒸气从肺吸入。在肝内代谢，代谢速度个体差异很大，由乙醇脱氢酶转变成乙醛，进而氧化成醋酸盐；９０％被氧化成二氧化碳与水，同时放出热量，其余从肺、尿、唾液、汗液中排出。口腔科使用本品为局部使用，全身吸收极少。

【作用与用途】

１．可使细菌菌体蛋白质凝固并脱水而发挥杀菌或抑菌作用。７０％～７５％乙醇杀菌能力最强，可杀死一般病原菌的繁殖体，但对芽胞无效。浓度超过７５％时，由于菌体表层蛋白迅速凝固而妨碍乙醇向内渗透，杀菌作用反而降低。

２．纯乙醇（９５％）可使细胞脱水、蛋白质凝固，常用于组织标本的固定和肝肾囊肿的注射治疗，亦用于肿瘤局部注射使其坏死。

３．乙醇擦浴皮肤蒸发快而能带走热量，可用来降温。

４．乙醇对组织有刺激作用，涂擦皮肤，能扩张局部毛细血管，增强血液循环，促进炎性渗出物的吸收，减轻疼痛。可防止褥疮，治疗急性关节炎、腱鞘炎、肌炎等。

【用法与用量】

１．皮肤、器械消毒

７５％乙醇用于注射和手术部位的皮肤消毒；７０％乙醇浸泡器械３０ｍｉｎ可杀灭细菌的繁殖体。

２．物理退热２５％～５０％乙醇擦浴，可用于高热患者。

３．预防褥疮用４０％～５０％乙醇涂擦按摩长期卧床患者的皮肤，可防止褥疮。

４．治疗烧伤小面积烫伤可用乙醇湿敷浸泡，用量按需而定。

【不良反应】偶有皮肤刺激性。吸入或服用大量乙醇时会出现中毒现象，中年成人纯乙醇的致死量为３００～４００ｍＬ（饮入）。

【制剂与规格】溶液：７５％、９５％。

【注意事项】

１．易挥发，应密封保存，防止其浓度降低。

２．易燃烧，注意防范。

３．将乙醇涂于皮肤，短时间内不会造成损伤，但如果时间太长，则会刺激皮肤。

４．将乙醇涂于伤口或破损的皮面，不仅会加剧损伤，而且会形成凝块，使凝块下面的细菌繁殖起来，因此不能用于无感染的暴露伤口。

【药物相互作用】乙醇可使蛋白质沉淀。

苯扎溴铵ＢｅｎｚａｌｋｏｎｉｕｍＢｒｏｍｉｄｅ

其他名称：新洁尔灭（Ｂｒｏｍｏ－ｇｅｒａｍｉｎｅ）。

【作用与用途】本品为季铵盐阳离子表面活性剂，对皮肤、组织无刺激性。能改变细菌细胞膜通透性，使菌体胞浆物质外渗，阻碍其代谢而起杀灭作用，对革兰阳性及阴性菌均有杀灭作用。对革兰阳性细菌作用较强，但对铜绿假单胞菌、抗酸杆菌和芽胞无效。主要用于皮肤、黏膜表面的消毒，也用于外科器械的消毒。

【用法与用量】

１．皮肤、黏膜消毒术前洗手用０．０５％～０．１％溶液浸泡５ｍｉｎ；皮肤消毒用１％溶液涂擦；黏膜消毒用０．１％溶液涂擦；伤口消毒用０．１％溶液冲洗。

２．外科器械消毒０．１％溶液（内加０．５％亚硝酸钠以防生锈）浸泡器械３０ｍｉｎ。

３．治疗真菌感染用１％溶液涂擦感染创面。

【不良反应】曾报道可引起变态反应性结膜炎、视力减退、接触性皮炎，也有报道３％溶液灌肠数分钟后引起恶心、冷汗，终致死亡，用于阴道冲洗亦有引起死亡的病例。

【制剂与规格】溶液：１％、５％、１０％。

【注意事项】

１．本品为外用消毒防腐药，切忌内服。

２．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

３．用药部位如有烧灼感、瘙痒、红肿等情况应停药，并将局部药物洗净。

４．不适用于膀胱镜、眼科器械、合成橡胶及铝制品的消毒。

５．低温时可能出现混浊或沉淀，可置于温水中加温，振摇使溶解后使用。但性状发生改变时禁止使用。

６．遇有血、棉花、纤维素和有机物存在，作用显著降低。

７．不得用塑料或铝制容器贮存。

【药物相互作用】

１．忌与肥皂、合成洗涤剂及盐类相遇，以免杀菌力减弱。

２．局部消毒时勿与碘酊、高锰酸钾、过氧化氢溶液、磺胺粉等并用。

甲醛溶液ＦｏｒｍａｌｄｅｈｙｄｅＳｏｌｕｔｉｏｎ

其他名称：福尔马林（Ｆｏｒｍａｌｉｎｏ）。

【作用与用途】甲醛能与蛋白质中的氨基酸结合而使蛋白质变性使酶的活性消失，有强大的杀菌作用。用于器械消毒、固定生物标本及保存尸体。因毒性大，不适于空气消毒。

【用法与用量】

１．器械物品消毒应使用密闭熏蒸箱，蒸格下放一量杯，按容器体积加入高锰酸钾和３６％甲醛（每０．０１ｍ３加高锰酸钾１０ｇ及４０％甲醛４ｍＬ），物品放蒸格上部。熏蒸１ｈ可达消毒目的，杀菌需６～１２ｈ。

２．固定组织标本将组织标本浸泡在装有３６％甲醛溶液的密闭容器中。

【不良反应】

１．对皮肤和黏膜刺激性甚大，吸入高浓度甲醛可引起流泪、咳嗽及胸口压迫感。皮肤直接接触甲醛，可引起皮炎、色斑、坏死。

２．经常吸入少量甲醛，能引起慢性中毒，出现黏膜充血、皮肤刺激征、过敏性皮炎、指甲角化和脆弱、甲床指端疼痛。孕妇长期吸入甲醛可能导致新生婴儿畸形，甚至死亡；男子长期吸入甲醛可导致男子精子畸形、死亡，性功能下降，严重的可导致生殖功能缺失。全身症状有头痛、乏力、食欲减退、心悸、失眠、体重减轻及自主神经紊乱等。

【制剂与规格】溶液：５００ｍＬ（３６％）、１０００ｍＬ（３６％）。

【注意事项】

１．禁止内服，禁忌空气消毒。

２．甲醛溶液应放在密闭容器中使用。

３．甲醛消毒后的物品必须用生理盐水冲洗。

４．外用消毒产生白色絮状物为多聚甲醛，加少量乙醇可防止其产生。已产生的絮状物可加热再分解为甲醛。

苯氧乙醇Ｐｈｅｎｏｘｙａｅｔｈａｎｏｌ

【作用与用途】本品为消毒剂，对铜绿假单胞菌有强大的杀菌作用，对其他革兰阴性菌作用弱，对革兰阳性菌几乎无作用。苯氧乙醇溶液用于由铜绿假单胞菌感染的外伤、烧伤、脓肿、溃疡等的治疗。苯氧乙醇甘油滴耳剂用于铜绿假单胞菌性中耳炎。

【用法与用量】１％～２％苯氧乙醇溶液外用涂擦病变处；苯氧乙醇甘油滴耳剂，一日３次滴耳。

【制剂与规格】溶液：１％～２％溶液（其中加乙醇１０％）。苯氧乙醇甘油滴耳剂：苯氧乙醇２ｍＬ，甘油加至１００ｍＬ。

【注意事项】禁内服。

乳酸ＬａｃｔｉｃＡｃｉｄ

【作用与用途】消毒杀菌。主要用于室内空气消毒，亦用来治疗滴虫性阴道炎。

【用法与用量】

１．空气消毒一般情况下每１００ｍ３空间用８０％乳酸１２ｍＬ，倒入容器内，加等量水，加热熏蒸并密闭门窗３０ｍｉｎ，然后开窗通风换气。若系铜绿假单胞菌污染，应延长作用时间至１～２ｈ。

２．滴虫性阴道炎将５％栓剂放入阴道或用１％溶液冲洗阴道。

【制剂与规格】溶液：５００ｍＬ（８０％）。栓剂：５％。

【注意事项】禁内服。本品对皮肤黏膜有刺激性和腐蚀性，避免接触眼睛。

硼酸ＢｏｒｉｃＡｃｉｄ

【作用与用途】防腐作用不强，但刺激性小，对多种细菌、霉菌均有抑制作用，但作用较弱。常用于眼、口腔、膀胱、子宫等的冲洗，亦可用于伴大量渗液的急性湿疹、脓疱疮等的湿敷。

【用法与用量】

１．冲洗２％溶液用于眼、口腔、阴道冲洗；３％～４％溶液用于冲洗清洁创面及黏膜面；５％～１０％软膏用于皮肤擦伤、溃疡及褥疮。

２．湿敷急性湿疹、皮炎用６～８层纱布浸于本品冷溶液中，轻轻挤压后敷于患处，５～１０ｍｉｎ后更换，连续使用１ｈ。每日重复上法４次。

【不良反应】急性中毒的早期症状为呕吐、腹泻、皮疹、中枢神经系统先兴奋后抑制，可有脑膜刺激症状和肾损伤，严重者可发生休克；慢性中毒表现为厌食、乏力、精神错乱、皮炎、脱发和月经紊乱。

【制剂与规格】溶液：２％～４％１００ｍＬ。软膏剂：５％～１０％。

【注意事项】

１．本品禁内服。过敏者及皮肤破溃者禁用，哺乳期妇女不可用本品洗乳头。慎用于婴幼儿。

２．用药部位如有烧灼感、瘙痒、红肿等情况应停药，并将局部药物洗净。

３．本品毒性很低，但因吸收较快，易产生蓄积中毒，用于大面积创伤或持续性灌洗时，要严加注意。

【药物相互作用】本品不宜与聚乙烯醇和鞣酸配伍。

醋酸Ａｃｅｔｉｃａｃｉｄ

其他名称：乙酸。

【作用与用途】有抑菌作用。

【用法与用量】０．１％～０．５％溶液用于治疗阴道滴虫。１％～３％溶液用于治疗铜绿假单胞菌感染。０．３％溶液５０～２００ｍＬ加温口服，用于缓解胆道蛔虫病的疼痛。食醋熏蒸（２ｍＬ／ｍ３）防流感及普通感冒。

【制剂与规格】按需要而定，常用０．５％～２％溶液。

氯胺－ＴＣｈｌｏｒａｍｉｎｅ－Ｔ

其他名称：氯亚明（Ｃｈｌｏｒａｍｉｎｅ）。

【作用与用途】本品是一种具广谱杀菌能力的消毒剂，对细菌繁殖体、病毒、真菌及芽胞都有杀灭作用。其杀菌作用主要是由于产生次氯酸、释放氯。作用温和持久，且无异臭。在酸性条件下杀菌效力较强。主要用于伤口创面的外科消毒，以及食物、食具和饮水的消毒。

【用法与用量】

１．外科消毒１％～２％的溶液用于冲洗伤口；０．１％～０．５％浓度可用于眼、耳、鼻腔和口腔等黏膜的冲洗消毒。

２．食物、食具和饮水的消毒餐具及各种器皿的消毒用０．５％～１％溶液；水果、蔬菜等消毒用０．０５％～０．１％溶液；饮水消毒用０．０００４％浓度。

【制剂与规格】溶液：０．１％～２％（按需要配成各种浓度）。粉剂：含有效氯１２％。

【注意事项】

１．本品能腐蚀金属，不宜用于金属器械消毒。

２．忌与乙醇及过氧化氢合用。

高锰酸钾ＰｏｔａｓｓｉｕｍＰｅｒｍａｎｇａｎａｔｅ

其他名称：过锰酸钾，灰锰氧，ＰＰ。

【作用与用途】本品为强氧化剂，具有杀菌、除臭、破坏毒物等作用，但作用表浅、时间短。低浓度时有收敛作用，多用于冲洗感染创面、皮肤溃疡、痔疮等，亦可用于食物或某些药物中毒的洗胃，以及食具、水果消毒等，还可用于含漱、坐浴、冲洗阴道等。

【用法与用量】

１．冲洗感染创面、溃疡、痔疮等用０．１％～０．５％溶液冲洗，冲洗阴道用０．０１％溶液。

２．洗胃与清洗洗胃用０．０１％～０．０２％溶液；毒蛇咬伤创口用１％溶液清洗。

３．坐浴、含漱用０．０１％溶液。

４．浸泡食具、水果用０．０１％溶液浸泡消毒。

【制剂与规格】外用片剂：０．１ｇ。结晶粉剂：３ｇ、５ｇ、５００ｇ。

【注意事项】

１．临用前配制，久置易失效。配制时不可用手直接接触本品，以免被腐蚀或染色，切勿将本品误入眼中。

２．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

３．浓度过高对皮肤有刺激和腐蚀作用。

４．用药部位如有烧灼感、瘙痒、红肿等情况，应停止用药，并将局部药物洗净。

【药物相互作用】不可与磺化物、有机物接触或并用，尤其是晶体，否则易发生爆炸。

过氧化氢溶液ＨｙｄｒｏｇｅｎＰｅｒｏｘｉｄｅＳｏｌｕｔｉｏｎ

其他名称：双氧水。

【作用与用途】本品为强氧化剂，可释放出新生态氧，具有消毒、防腐、除臭及清洁作用，用于清洗创面、溃疡、脓窦、耳内脓液。局部涂抹冲洗后能产生气泡，有利于清除脓块、血块及坏死组织，外科换药时用以去痂皮和黏附在伤口上的敷料（可减轻疼痛）。亦用于扁桃体炎、口腔炎、白喉等的含漱及治疗面部褐斑。

【用法与用量】

１．清洗创面和脓腔３％溶液用于清洗创面、溃疡面、脓窦、烧伤创面等，包括化脓性外耳道炎、中耳炎及牙龈脓漏。本品对厌氧菌感染尤为适用，对破伤风及气性坏疽的创面，可用３％溶液冲洗或湿敷。

２．含漱１％溶液用于扁桃体炎、口腔炎、白喉等的含漱。

３．外科换药３％溶液用以去痂皮和黏附在伤口上的敷料。另外对创面渗血有止血作用。

４．治疗面部褐斑局部涂擦。

【不良反应】

１．高浓度对皮肤和黏膜产生刺激性灼伤，形成一块疼痛“白痂”。

２．以本品连续应用漱口可产生舌乳头肥厚，属可逆性。

３．本品溶液灌肠时，当含过氧化氢浓度≥０．７５％时，可发生气栓或（和）肠坏疽。

【制剂与规格】３％溶液：１００ｍＬ、５００ｍＬ。

【注意事项】

１．遇光、久贮、长时间振摇均易变质。

２．阴凉处避光贮藏，密闭保存。

【药物相互作用】不可与还原剂、强氧化剂、碱、碘化物混合使用。

依沙吖啶Ｅｔｈａｃｒｉｄｉｎｅ

其他名称：利凡诺（Ｒｉｖａｎｏｌ），雷佛奴尔。

【作用与用途】本品为消毒防腐剂，抑制革兰阳性菌和少数革兰阴性菌，对球菌尤其是链球菌的抗菌作用较强。无刺激性，毒性低。用于创伤、皮肤及黏膜细菌感染的冲洗和湿敷。

【用法与用量】０．１％～０．２％水溶液用于冲洗创口和湿敷，亦用于含漱；１％软膏用于涂擦黏膜。

【制剂与规格】粉剂：２０ｇ。溶液：１％、２％。软膏剂：１％。

【注意事项】

１．心、肝、肾疾病患者禁用，血尿患者不宜用本品冲洗腔道。

２．本品不能用生理盐水溶解，可将本品５ｇ加入炉甘石洗剂中外用。

【药物相互作用】不宜与碱液、碘液配伍。

苯酚Ｐｈｅｎｏｌ

其他名称：石炭酸。

【作用与用途】本品为消毒防腐剂，为一种原浆毒，能使菌体蛋白质变性或凝固而产生杀菌作用，对革兰阳性菌及阴性菌均有作用，对芽胞、病毒无效。常用于脓、痰、粪便及器械等消毒。浓度约０．２％即有抑菌作用，大于１％能杀死一般细菌，１．３％溶液可杀死真菌。本品稀溶液可使人体感觉神经末梢麻痹，产生局部麻醉作用，可止痒。

【用法与用量】

１．消毒排泄物、器械的消毒可用３％～５％的水溶液；皮肤消毒用１％～２％的水溶液或软膏。目前对皮肤、器械的消毒已很少使用。

２．治疗中耳炎、外耳炎用１％～５％酚甘油外涂；小肠溃疡、阑尾切除后残端处理、胰十二指肠切除时肠黏膜的破坏等可用液化酚外涂；皮肤防腐止痒用２％酚软膏外涂。

【不良反应】局部应用对皮肤有刺激性，用量稍大或涂布不均匀，可使皮肤变白或腐蚀。

【制剂与规格】溶液：１％～５％。甘油剂或软膏剂：２％。液化酚：９（苯酚）∶１（水）。

【注意事项】

１．对皮肤与黏膜具有腐蚀性，尿布皮炎患儿和６个月以下婴儿禁用。

２．液化酚禁止与皮肤接触。避免应用在破损皮肤和伤口处。对组织的穿透性强，易从皮肤黏膜及创面吸收，大面积长期使用易发生吸收中毒。

３．本品不能用于食物、食具和婴儿摇篮、床垫的消毒。

４．用于体表皮肤的水溶液浓度不宜超过２％，外用后不加封包。

５．本品多次使用可使织物变黄、橡胶制品变脆、油漆脱落。

甲酚Ｃｒｅｓｏｌ

其他名称：煤酚，苯甲酚。

【作用与用途】本品为消毒防腐剂，其抗菌作用较苯酚强３～１０倍，而腐蚀性及毒性则较低，故治疗指数更高。能杀灭包括分枝杆菌在内的细菌繁殖体。２％溶液经１０～１５ｍｉｎ能杀死大部分致病性细菌，２．５％溶液３０ｍｉｎ能杀灭结核杆菌。由于在水中溶解度低，常配成甲酚皂溶液（来苏儿，Ｌｙｓｏｌ）。甲酚皂溶液易与水混合，使用方便。

【用法与用量】

１．排泄物消毒和地板消毒较常用，多用５％～１０％甲酚皂溶液处理排泄物，用甲酚皂溶液拖擦地板。

２．皮肤、器械消毒目前已很少使用。手及皮肤用１％～２％甲酚皂溶液浸泡和涂擦，器械与用具消毒用３％～５％甲酚皂溶液浸泡。

【制剂与规格】甲酚皂溶液（来苏儿，Ｌｙｓｏｌ）：含甲酚５００ｍＬ、植物油３００ｇ、氢氧化钠４３ｇ。

甲酚磺酸ＣｒｅｓｏｌＳｕｌｆｏｎｉｃＡｃｉｄ

其他名称：煤酚磺酸。

【作用与用途】本品为一种杀菌力强、溶解度高、毒性较小的杀菌消毒剂。主要用于外用消毒。由于酚类用作消毒剂对环境污染有一定影响，故低毒高效的酚类消毒剂的研究受到了重视。甲酚经磺化后，降低了毒性，提高了水溶性。甲酚磺酸的杀菌力较甲酚皂溶液强，据报道，其０．１％溶液的消毒作用与７０％乙醇、０．１％过氧乙酸、３％甲酚皂溶液相当。因其水溶性良好，故能配成多种制剂供使用。

【用法与用量】

１．甲酚磺酸溶液常用０．１％溶液代替过氧乙酸等用于环境消毒。

２．甲酚磺酸钠溶液可代替甲酚皂溶液，用于排泄物、地板、器械及用具消毒。

３．甲酚磺酸烷基磺酸钠皂溶液用于公共场所，洗涤毛巾和消毒浴池；亦可防治头癣、头皮过多和脱发。

【制剂与规格】０．１％溶液：甲酚磺酸溶液、甲酚磺酸钠溶液、甲酚磺酸烷基磺酸钠皂溶液。

间苯二酚Ｒｅｓｏｒｃｉｎ

其他名称：雷琐辛。

【作用与用途】本品为消毒防腐剂，腐蚀性小，能杀灭细菌和真菌，具有止痒和溶解角质层的作用。用于湿疹、癣症、痤疮、脂溢性皮炎的治疗。

【用法与用量】局部外用。２％～１０％的软膏或搽剂用于湿疹、癣症、银屑病、痤疮、脂溢性皮炎等。也可用作创伤和尿道洗涤剂。

【不良反应】对皮肤刺激性小，可经创面和破损皮肤吸收，引起黏液水肿。

【制剂与规格】搽剂或软膏剂：１％～１０％。

【药物相互作用】禁与亚硝酸乙酯醑、铁盐、苛性碱配伍。

呋喃西林Ｆｕｒａｃｉｌｉｎ

其他名称：呋喃新。

【作用与用途】能干扰细菌的糖代谢过程和氧化酶系统，起到抑菌或杀菌作用。抗菌谱相当广泛，对革兰阳性和革兰阴性菌都有作用，但对铜绿假单胞菌、变形杆菌、产气杆菌、真菌无效。口服不易吸收。用于治疗皮肤及黏膜创面的感染，如化脓性中耳炎、化脓性皮炎、急慢性鼻炎、烧伤、溃疡、褥疮等。也用于膀胱冲洗。

【用法与用量】

１．皮肤黏膜表面消毒用纱布蘸０．０２％～０．１％水溶液擦洗。

２．膀胱冲洗及创面清洁用０．０２％水溶液冲洗膀胱，直接涂于创面或湿敷，１次／ｄ。

３．皮肤黏膜感染将软膏外涂于感染处。

【不良反应】偶可发生皮肤过敏反应。

【制剂与规格】溶液：０．０２％～０．２％。软膏剂：０．２％。

【注意事项】

１．对本品过敏者忌用。

２．仅限外用，内服毒性大，可出现严重过敏反应，如休克、气喘、气闷、皮疹等；尚有胃肠道反应、药物热及神经系统症状。

３．本品水溶液不宜久存。

洗消净

【作用与用途】本品是一种新型的含氯消毒洗涤剂，杀菌力极强，对细菌、芽胞、病毒均可杀灭，为广谱、高效、快速的杀菌剂。可供下列物品消毒之用：医疗单位的医疗器械和各种用具，饭店、招待所的餐具、用具，传染病患者的用具、内衣及排泄物等。

【用法与用量】取洗消净２５ｍＬ，用５ｋｇ水稀释，将被洗涤物品放在上述溶液中刷洗，即可达到消毒洗净的目的。油污较多的物品需在溶液中浸泡３～５ｍｉｎ，然后再刷洗，刷洗后用自来水冲洗干净即可。配制洗消净可用自来水。冬季油垢易凝固，故水温应保持在４０℃左右。

【制剂与规格】溶液：由次氯酸钠（含氯量不低于５％）和４０％十二烷基磺酸钠溶液等量混合配制而成。

【注意事项】

１．不宜在高温和强光下存放。

２．未经稀释的原液，有较大的漂白及腐蚀作用，故应用时注意不要滴在带色衣物上。

含氯石灰ＣｈｌｏｒｉｎａｔｅｄＬｉｍｅ

其他名称：漂白粉。

【作用与用途】漂白粉内含的次氯酸钙能释放出游离氯，与细菌蛋白质中的氨基结合而起杀菌作用。主要用于消毒饮用水及排泄物。

【用法与用量】０．０３％～０．１５％用于饮用水消毒；０．５％用于消毒用具；１％～２％乳状液或干粉用于消毒粪便和痰；１％～３％用于喷洒浴室和厕所。

【制剂与规格】溶液：１００ｍＬ，含硼酸、氯石灰各１．２５ｇ。干粉：２５ｇ、５０ｇ。

【注意事项】

１．溶液应临用时新鲜配制，久放易失效。

２．密闭存放于干燥冷暗处。

３．漂白粉具有褪色作用，并能腐蚀金属，禁用于金属制品及有色织物。

漂白粉硼酸溶液ＣｈｌｏｒｉｎａｔｅｄＬｉｍｅ－ＢａｒｉｃＡｃｉｄＳｏｌｕｔｉｏｎ

其他名称：优琐溶液（ＥｕｓｏｌＳｏｌｕｔｉｏｎ）。

【作用与用途】对铜绿假单胞菌感染的创面有效。用于清洗创面及化脓病灶。

【用法与用量】局部外用。

【制剂与规格】溶液：１００ｍＬ内含漂白粉１．２５ｇ、硼酸１．２５ｇ。

【注意事项】密闭避光，贮冷暗处，１～２周后即失效。

硝酸银ＳｉｌｖｅｒＮｉｔｒａｔｅ

【作用与用途】本品为消毒防腐剂，具有杀菌、防腐和收敛作用，其作用强度与浓度和作用时间成正比。本品对淋病奈瑟菌特别敏感，对化脓性肺炎球菌、金黄色葡萄球菌、铜绿假单胞菌、变形杆菌及沙眼衣原体具有较强的抗菌活性。本品高浓度溶液有腐蚀作用，稀溶液有收敛杀菌作用。

主要用于眼科的防腐和黏膜溃疡、过度生长肉芽的烧灼。

【用法与用量】

１．硝酸银溶液①０．５％～１％滴眼液用于眼科防腐和黏膜收敛，滴眼每次１～２滴，１～２次／ｄ，滴眼时应翻转眼睑滴于睑结膜上，片刻后用生理盐水冲洗。②０．５％～１％水溶液亦用于灼伤创面。③５％～２０％水溶液用于烧灼黏膜溃疡。

２．硝酸银软膏主要用于浅Ⅱ度烧伤创面以防止感染，将０．１％软膏均匀涂布于创面，厚０．２～０．４ｃｍ，１～２次／ｄ，一次不超过５００ｇ。

３．硝酸银棒用于烧灼黏膜溃疡及过度生长的肉芽组织。

【不良反应】局部可出现红斑、充血、烧灼感等皮肤刺激症状。如刺激性强烈持久应停止应用。

【制剂与规格】滴眼液：０．５％、１％。溶液：０．５％、１％、５％、１０％、２０％。软膏剂：０．１％（５０ｇ、５００ｇ）。硝酸银棒。

【注意事项】

１．用浓溶液或硝酸银棒后，应立即用生理盐水冲洗。

２．长期使用滴眼液易发生结膜银沉着症。

３．本品腐蚀性较强，使用时勿与健康组织接触。

４．本品见光易析出金属银，故应避光保存。

氧化锌ＺｉｎｃＯｘｉｄｅ

【作用与用途】本品有较弱的收敛及抗菌作用，有滋润、保护及干燥作用。常用油剂及软膏，或与其他药物配成复方制剂。油剂及软膏常用于小面积轻度烧伤和烫伤、亚急性皮炎、湿疹、痱子、溃疡，以及肠瘘周围的皮肤保护。复方氧化锌软膏用于轻度烧伤、脓疱疮、疖肿等。

【用法与用量】外用涂擦，２次／ｄ。

【不良反应】偶见皮肤刺激如烧灼感，或过敏反应如皮疹、瘙痒等。

【制剂与规格】氧化锌油：含氧化锌０．４ｇ，植物油０．６ｇ。氧化锌软膏：１５％。复方氧化锌软膏：每克含氧化锌２００ｍｇ、苯酚２０ｍｇ、樟脑５４ｍｇ、水杨酸甲酯１０ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用，婴幼儿、孕妇及哺乳期妇女慎用。

２．避免接触眼睛和其他黏膜（如口、鼻等）。

３．用药部位如有烧灼感、红肿等情况应停药，并将局部药物洗净。

４．本品性状发生改变时禁止使用。

５．不宜大面积使用。

硫酸镁溶液ＭａｇｎｅｓｉｕｍＳｕｌｆａｔｅＳｏｌｕｔｉｏｎ

【作用与用途】外用热敷有抗炎消肿作用，用于软组织挫伤、疏松结缔组织炎、丹毒等。口服３３％硫酸镁溶液可刺激十二指肠黏膜，反射性地引起胆总管括约肌松弛、胆囊收缩，促进胆囊排空，产生利胆作用。

【用法与用量】

１．５０％硫酸镁溶液用纱布浸药液局部热敷。

２．３３％硫酸镁溶液口服，每次１０ｍＬ，３次／ｄ。

【制剂与规格】溶液：３３％、５０％。

【注意事项】热敷时温度不要过高，以避免烫伤。

鱼石脂软膏ＩｃｈｔｈａｍｍｏｌＯｉｎｔｍｅｎｔ

其他名称：依克度（Ｉｃｈｔｈｙｏｌ）。

【作用与用途】本品为棕黑色软膏（辅料为黄凡士林），有特臭。本品为消毒防腐药，具有抑菌、抗炎、抑制分泌及消肿作用。主要用于疖肿，亦可用于丹毒或疏松结缔组织炎。

【用法与用量】外用涂擦患处，２次／ｄ。

【制剂与规格】软膏剂：１０％～３０％（１０ｇ、２５ｇ）。

【不良反应】偶见皮肤刺激和过敏反应。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用。

２．涂药部位如有烧灼感、瘙痒、红肿等，应停止用药并洗净。

３．不得用于破溃处。避免接触眼睛。

４．连续使用一般不超过１周，如仍未见好转应停药。

５．容易污染衣裤。

复方愈创蓝油烃软膏ＣｏｍｐｏｕｎｄＧｕａｉａｚｕｌｅｎｅＯｉｎｔｍｅｎｔ

【作用与用途】本品含愈创蓝油烃、水杨酸苯酯等成分，有抗炎及促进组织肉芽再生作用，能促进烧烫伤创面愈合，并有防热、防辐射、防皲裂作用。用于烧伤、皲裂、冻疮、湿疹、皮炎、褥疮的治疗，并可预防高热辐射。

【用法与用量】外用涂擦，２～３次／ｄ。

【制剂与规格】软（油）膏剂：２０ｇ。油膏纱布。

松节油ＴｕｒｐｅｎｔｉｎｅＯｉｌ

【作用与用途】本品具有增进局部血液循环、缓解肿胀和轻微止痛作用。用于肌肉痛、关节痛或神经痛及扭伤等；热敷治疗腹部胀气。

【用法与用量】外用，用脱脂棉蘸取少量，涂擦患处并搓揉。

【不良反应】外用可有局部刺激和过敏反应。

【制剂与规格】搽剂：每１００ｍＬ内含松节油６５ｍＬ、樟脑５ｇ、软皂７．５ｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

２．用药部位如有烧灼感、瘙痒、红肿等情况应停药，并将局部药物洗净。

３．避免接触眼睛和其他黏膜（如口、鼻等）。

４．用后应将瓶塞塞紧。

５．本品易燃，避免接触明火。

６．本品连续使用７ｄ症状未见好转应停止使用。

（王陆林）


第十九章 妇产科用药

第一节 促性腺激素及性激素类药

一、促性腺激素类药

绒促性素ＣｈｏｒｉｏｎｉｃＧｏｎａｄｏｔｒｏｐｈｉｎ

其他名称：人绒毛膜促性腺激素（ＨＣＧ），绒膜激素，普罗兰（Ｐｒｏｌａｎ）。

【药代动力学】口服能被胃肠道破坏，故仅供注射用。其代谢尚未阐明。吸收半衰期可出现双相，分别为５～６ｈ和２４ｈ。给药３６ｈ内发生排卵。经肾由尿排出，在２４ｈ内１０％～１２％以原形排出。

【作用与用途】由胎盘合体滋养细胞合成的糖蛋白激素，从孕妇尿中提取，其化学结构和生物活性与黄体生成素（ＬＨ）类似，具有支持黄体功能及促进胎盘功能的作用，促使人体合成、分泌孕激素和雌激素。用于促成熟卵泡排卵及治疗黄体功能不足或因黄体功能不足所致的流产。

【用法与用量】肌内注射：①促使排卵：监测卵泡发育成熟时间，每日５０００ｕ，连用２ｄ，或一次１００００ｕ。②黄体功能不足：排卵后第２日开始，每日２０００ｕ，隔日１次，共３～５次，或５０００～１００００ｕ即可。③保胎：排卵后第２日开始，每日２０００ｕ，隔日１次，共３次，确定妊娠后继续用药，每日２０００ｕ，隔日１次，至妊娠１０～１２周。

【不良反应】头痛、疲乏、精神抑郁、易激怒、不安等，皮疹或过敏反应罕见。卵巢增大、雌二醇过高时会出现卵巢过度刺激综合征，严重时可危及生命，故用于促排卵时应严格掌握指征。

【制剂与规格】粉针剂：５００ｕ、１０００ｕ、２０００ｕ、５０００ｕ。

【注意事项】

１．过敏体质者需做过敏试验或禁用。

２．出现过敏反应或卵巢过度刺激综合征，应立即停药。

３．使用时须配合月经周期、尿促卵泡素监测。【药物相互作用】与脑下垂体促性腺激素合并用药时［如尿促性素（ＨＭＧ］，可能使不良反应增加，应慎用。）

尿促性素Ｍｅｎｏｔｒｏｐｈｉｎ

其他名称：人类绝经期促性腺激素（ＨｕｍａｎＭｅｎｏｐａｕｓａｌＧｏｎａｄｏｔｒｏ⁃ｐｈｉｎ，ＨＭＧ）。

【药代动力学】本品肌内注射能吸收，ｔｍａｘ为４～６ｈ，给药后血清雌二醇在１８ｈ后达峰，升高８８％。静脉注射１５０ｕ，１５ｍｉｎ后达峰，Ｃｍａｘ为２４ｕ／Ｌ，清除相为双相。主要经肾脏排泄，未见报道母乳中有分泌。

【作用与用途】本品是由绝经期妇女尿中提取的促卵泡成熟激素（ＦＳＨ）和ＬＨ的混合剂，能促使卵泡发育和成熟，促使卵泡的性激素合成和分泌。用于治疗闭经或伴有规则或不规则月经周期而无排卵的妇女；用于下丘脑－垂体功能低下或功能不良的不孕症，促使卵泡发育和成熟；也用于生殖辅助技术人工授精和试管婴儿。

【用法与用量】肌内注射：ＨＭＧ治疗所需剂量及疗程因人、因周期而异。一般在自发月经或用性激素撤退出血的第３～５日开始，每日７５ｕ，３～５ｄ后观察，出现卵泡发育征象时可继续用药，直至卵泡发育成熟。若无卵泡发育的征象，可增加到每日１５０ｕ，直至卵泡成熟。若每日１５０ｕ，７～１０ｄ无排卵，则停用。

【不良反应】

１．促使多个卵泡发育、成熟而导致多胎妊娠。

２．促使多个卵泡发育，导致卵巢过度刺激综合征，严重时可危及生命。

３．皮疹及过敏者罕见。

【制剂与规格】粉针剂：７５ｕ、１５０ｕ（每支中ＦＳＨ与ＬＨ活性的比例为１∶１）。

【注意事项】

１．过敏体质者用前做过敏试验或禁用。

２．使用本制剂，需系统配合卵泡监测，按具体情况调整剂量，警惕发生卵巢过度刺激综合征。

３．对患有子宫肌瘤、卵巢肿瘤、原因不明的子宫出血者应慎用或禁用。

４．不宜长期使用，以免产生抗体和抑制垂体促性腺功能。

５．哮喘、心脏病、癫痫患者，以及肾功能不全、垂体肿瘤或肥大、甲状腺或肾上腺皮质功能减退者慎用。

６．孕妇禁用。

【药物相互作用】

１．由于该药有刺激卵巢的作用，所以不应与醋酸戈那瑞林合用。

２．与氯米芬联合使用，可减少该药用量约５０％，并可降低卵巢过度刺激综合征的发生率。

３．与绒促性素合用，可促进排卵功能恢复和妊娠，但对原发的卵巢功能衰竭无效。

尿促卵泡素Ｕｒｏｆｏｌｌｉｔｒｏｐｉｎ

其他名称：纯化促卵泡素，ＰｕｒｅＦＳＨ，Ｍｅｔｒｏｄｉｎ，Ｂｒａｖｅｌｌｅ。

【药代动力学】国外同品种研究报道：对内源性ＦＳＨ受到抑制的自愿受试健康妇女，单剂量（２２５ｕ）和多剂量（１５０ｕ×７ｄ）注射Ｂｒａｖ⁃ｅｌｌｅ，从ＦＳＨＣｍａｘ和ＡＵＣ的稳态比率可以看出，皮下注射和肌内注射Ｂｒａｖｅｌｌｅ并不生物等效。多剂量肌内注射Ｂｒａｖｅｌｌｅ，Ｃｍａｘ和ＡＵＣ的稳态比率为７７．７％，而皮下注射为８１．８％。单剂量皮下和肌内注射Ｂｒａｖ⁃ｅｌｌｅ，ＦＳＨ血浆浓度达到最大的时间分别为２０．５ｈ和１７．４ｈ，但多剂量注射Ｂｒａｖｅｌｌｅ，均约为１０ｈ。单剂量皮下和肌内注射Ｂｒａｖｅｌｌｅ的平均ｔ１／２分别为３１．８ｈ和３７ｈ，但其多剂量（７ｄ）注射Ｂｒａｖｅｌｌｅ分别为２０．６ｈ和１５．２ｈ。

【作用与用途】由绝经期妇女尿中提出，并纯化而成，含ＦＳＨ７５ｕＬＨ＜１ｕ，有促使卵泡发育、成熟的作用，因ＬＨ含量极低，发生、多个卵泡发育的概率低。适用于下丘脑－垂体功能不良，而ＬＨ较高的无排卵性不孕症。

【用法与用量】肌内注射。应用方法与尿促性素相同。

【不良反应】与尿促性素相似，但多个卵泡发育的概率较低。

【制剂与规格】粉针剂：７５ｕ（以尿促卵泡素计）。

【注意事项】与尿促性素相同。

【药物相互作用】

１．本品与枸橼酸氯米芬合用可增加卵泡反应。

２．与ＧｎＲＨ激动剂合用时，需要增加本品的剂量以达到适当的卵泡反应。

超纯促卵泡素ｈｐ－ＦＳＨ

其他名称：果纳芬（Ｇｏｎａｌ－Ｆ）。

【作用与用途】本品是由基因重组技术生产的促卵泡素，含ＦＳＨ７５ｕ，ＬＨ＜０．００１ｕ，为超纯促卵泡素制剂。作用与用途同尿促卵泡素。

【用法与用量】肌内或皮下注射。应用方法与尿促卵泡素相同。

【不良反应】与尿促卵泡素相同。

【制剂与规格】粉针剂：７５ｕ。

【注意事项】与尿促卵泡素相同。

【药物相互作用】

１．与其他解热镇痛药同用，可增加肾毒性的危险。

２．本品不宜与镇静催眠药、氯霉素、巴比妥类、解痉药、酚妥拉明、洋地黄苷类并用。

戈舍瑞林Ｇｏｓｅｒｅｌｉｎ

其他名称：诺雷德（Ｚｏｌａｄｅｘ）。

【药代动力学】生物利用度近１００％，每４周用药一次，在无组织蓄积的情况下保持有效的血药浓度。与血浆蛋白的结合能力较弱，在肾功能正常情况下ｔ１／２为２～４ｈ，肾功能不全者ｔ１／２将会延长，此改变在每月一次的治疗中影响很小，故不需要调整剂量。在肝功能不全的患者中其药代动力学无明显变化。

【作用与用途】本品为人工合成的促性腺激素释放激素（ＧｎＲＨ）的类似物（ＧｎＲＨ－ａｇｏｎｉｓｔ，ＧｎＲＨ－Ａ），具有较强的ＧｎＲＨ作用，促进垂体合成、分泌ＦＳＨ和ＬＨ。长期注射则可抑制ＦＳＨ、ＬＨ的分泌，从而使性腺功能下降。常用于治疗子宫内膜异位症、子宫肌瘤和真性性早熟；也用于子宫腔镜术前的准备、高雄激素血症、月经过多；还用于雌、孕激素受体阳性乳腺癌及前列腺癌的内分泌治疗中的药物去势。

【用法与用量】腹部皮下注射：每次３．６ｍｇ，４周一次。①治疗子宫内膜异位症、腺肌症，使用６个周期。②治疗真性性早熟，按病情和体重制订治疗计划。③宫腔镜子宫内膜切除前用药，推荐注射戈舍瑞林长效制剂３．６ｍｇ，４周后进行手术；或注射两次戈舍瑞林长效制剂，每次３．６ｍｇ，两次间隔４周，在第２次注射后２～４周施行手术。④乳腺癌、前列腺癌药物去势，３．６ｍｇ，每２８ｄ一次。

【不良反应】

１．长期应用可出现低雌激素引起的绝经期症状和骨质丢失，如头痛、头晕、潮红、阴道干涩、闭经等。

２．可引起胃肠道反应，恶心、腹痛、胃部不适等及注射部位疼痛、皮疹、肿胀和瘙痒。

【制剂与规格】缓释植入剂：３．６ｍｇ。

【注意事项】

１．过敏体质者禁用或慎用。

２．不适用于孕妇及哺乳期妇女。

戈那瑞林Ｇｏｎａｄｏｒｅｌｉｎ

其他名称：高乐肽。

【药代动力学】静脉注射后ｔ１／２初始相为２～１０ｍｉｎ，终末相为１０～４０ｍｉｎ，作用时间为３～５ｈ，在血浆中很快代谢为无活性的片段，经尿排出。

【作用与用途】本品为人工合成的ＧｎＲＨ，结构与内源性ＧｎＲＨ完全相同，具有促进垂体合成、分泌ＦＳＨ、ＬＨ的作用。用于促卵泡发育，促使ＬＨ大量释放，诱发排卵；用作诊断性试验，区别下丘脑或垂体所致的闭经。大剂量长期应用则可抑制ＦＳＨ、ＬＨ的分泌，在短时间（３～６个月）内制造药物性绝经。常用于子宫内膜异位症或腺肌症、重度子宫内膜增生过长和重度无排卵功能失调性子宫出血等。也用于促排卵，治疗下丘脑性闭经、不育、原发性卵巢功能不足、垂体肿瘤、小儿隐睾症等。

【用法与用量】

１．静脉注射①垂体功能试验：２５μｇ或１００μｇ，注射前及注射后３０ｍｉｎ、６０ｍｉｎ、１２０ｍｉｎ、１８０ｍｉｎ各抽血测ＦＳＨ和ＬＨ，比较其变化。②诱发排卵：用于卵泡发育成熟，垂体功能正常时，每次５０μｇ，每３０ｍｉｎ一次，共２次。

２．皮下或肌内注射药物性绝经（暂时）：每日１００μｇ，连用３～６个月。

３．鼻腔喷用治疗小儿单、双侧隐睾症：最佳治疗时间为１～２岁，鼻腔喷用，每次０．２ｍｇ，每日３次，连用４周。

【不良反应】

１．偶有头晕、恶心、潮红及腹部不适。

２．可有多胎妊娠。

【制剂与规格】粉针剂：１００μｇ、５００μｇ。喷鼻剂：每瓶１０ｇ溶液中含ＧｎＲＨ２０ｍｇ、苯甲酸１００ｍｇ（可用１００次）。

【注意事项】

１．过敏体质者禁用或慎用，注意防止用药部位局部感染。

２．药物性绝经者，若出现雌激素过低时，可补充少量雌激素。

亮丙瑞林Ｌｅｕｐｒｏｒｅｌｉｎ

其他名称：抑那通（Ｅｎａｎｔｏｎ）。

【药代动力学】注射用亮丙瑞林缓释剂是将醋酸亮丙瑞林包在以可于机体内分解的高分子乳酸－羟基乙酸共聚物（３∶１）［ＰＬＧＡ］为基质的微型胶囊中的制剂，能不间断的向血中释放醋酸亮丙瑞林。每４周皮下注射一次，即可以一定速度在４周内释放出醋酸亮丙瑞林，从而产生对垂体－性腺功能的抑制作用，使血清雌二醇浓度达到近绝经水平。醋酸亮丙瑞林在体内遇水分解产生４种降解产物，通过泌尿系统排泄。用药１２周，雌二醇（或睾酮）达正常值以下，停药后３个月内［平均（８５．２±２８．０）ｄ］恢复排卵。

【作用与用途】同戈舍瑞林。

【用法与用量】皮下注射：每次３．７５ｍｇ，４周１次。余同戈舍瑞林。

【不良反应】同戈舍瑞林。

【制剂与规格】注射剂（缓释微球）：３．７５ｍｇ。

【注意事项】同戈舍瑞林。

曲普瑞林Ｔｒｉｐｔｏｒｅｌｉｎ

其他名称：色氨瑞林，达必佳（Ｄｅｃａｐｅｐｔｙｌ），达菲林。

【药代动力学】皮下给药能迅速吸收，经１５ｍｉｎ血浓度达峰值，１ｈ达最大效应，ｔ１／２为１２ｈ。

【作用与用途】本品为合成的ＧｎＲＨ类似物，控释剂作用同戈那瑞林或亮丙瑞林。粉针剂常用于短期内抑制ＦＳＨ、ＬＨ的分泌，如粉针剂与ＨＭＧ联合用于多囊卵巢综合征（ＰＣＯＳ）的促卵泡生长发育和生殖辅助技术的超促排卵。

【用法与用量】肌内注射：控释剂用法同戈舍瑞林。粉针剂每日０．１ｍｇ。

【不良反应】同戈舍瑞林。

【制剂与规格】粉针剂（缓释）：３．７５ｍｇ。注射液：０．１ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】同戈舍瑞林。

【药物相互作用】在治疗期间，禁忌近期或同时使用含雌激素的药物。

布舍瑞林Ｂｕｓｅｒｅｌｉｎ

【药代动力学】鼻腔给药吸收迅速，经３０ｍｉｎ血浓度达峰值。ｔ１／２为３ｈ。

【作用与用途】本品为合成的ＧｎＲＨ类似物，使用初期能促使垂体ＬＨ和ＦＳＨ的分泌增加，１～２周后产生反作用，性激素分泌可降低到“去卵巢”水平。用于治疗乳腺癌和前列腺癌。维持治疗采用鼻腔喷入。

【用法与用量】

１．皮下注射：每日５００μｇ，３次／ｄ，连用７ｄ。

２．鼻腔喷入：每次１００～２００μｇ，３次／ｄ。

【不良反应】可伴有面部发热、恶心、呕吐、头痛、皮疹、乏力、骨痛、性欲减退、排尿困难等。

【制剂与规格】注射液：１ｍｇ（１ｍＬ）。喷鼻剂：１ｍｇ（１ｍＬ），每喷１００μｇ。

【注意事项】对本品过敏者、孕妇及哺乳期妇女禁用。

那法瑞林Ｎａｆａｒｅｌｉｎ

其他名称：萘瑞林，Ｓｙｎａｒｅｌ。

【药代动力学】鼻腔给药吸收迅速，经３０ｍｉｎ血浓度达峰值。ｔ１／２为３ｈ。

【作用与用途】本品为合成的ＧｎＲＨ类似物，作用同布舍瑞林。适用于子宫肌瘤、子宫内膜异位症、多毛症等。

【用法与用量】鼻腔喷入：清晨和傍晚各１次，每次２００μｇ，于月经周期第２～４日开始。

【不良反应】有面部发热、头痛、情绪改变、性欲减退等。

【制剂与规格】喷鼻液：１０ｍＬ（２ｍｇ／ｍＬ），每喷２００μｇ。

【注意事项】同布舍瑞林。

二、雌激素类药

雌激素属于类固醇类激素，月经周期中的主要来源是卵巢的合成和分泌，受下丘脑－垂体－卵巢内分泌调节轴的调节，直接受垂体ＦＳＨ和ＬＨ控制。其主要作用是：促进女性生殖器官的生长和发育，使外阴丰满着色；增强子宫平滑肌的收缩，提高子宫对催产素的敏感性；促使子宫内膜生长呈增生期变化，促进阴道上皮的增生和角化；通过对下丘脑的反馈作用，控制垂体促性腺激素的分泌，促使卵泡发育和成熟；可促使骨钙的沉积，促使骨骼的生长和加速骨骺的融合；可促使女性第二性征的发育和维持；有轻度的水钠潴留作用；有拮抗雄激素的作用；使凝血因子Ⅷ、Ⅸ、Ⅹ、Ⅺ和凝血酶原水平增加，增加血小板的黏聚性，抑制抗凝血酶活性；增加高密度脂蛋白，减少低密度脂蛋白，使胆固醇下降、三酰甘油上升。

雌激素制剂有天然和人工合成两大类，存在于人类的天然雌激素对身体各系统的反应基本相同，合成制剂作用远大于天然制剂，目前更趋向于用天然制剂。因药物的结构不同，对不同靶器官的作用也有所不同。在选用时要注意避免性激素治疗的禁忌证：绝对禁忌证包括已有或可疑乳腺癌、子宫内膜癌、生殖道异常出血、６个月内活动性血栓病，重症肝脏疾病等。相对禁忌证有心脏病、偏头痛、肝胆疾病史、血栓性疾病史、乳腺良性疾病和乳腺癌家族史。

不良反应及危险性有：①子宫出血，多为突破性出血，必须高度重视，查明原因。②剂量过大可引起乳房胀、白带多、头痛、水肿、色素沉着等，应酌情减量，或改用雌三醇。

己烯雌酚Ｄｉｅｔｈｙｌｓｔｉｌｂｅｓｔｒｏｌ

其他名称：乙茋酚，乙烯雌酚（Ｓｔｉｌｂｅｓｔｒｏｌ）。

【药代动力学】本品口服效果好，口服后经胃肠道吸收。经肝代谢，小部分进行肠肝循环，４８ｈ后７０％从尿和粪便排出，主要以葡萄糖醛酸结合物形式排泄。本品维持时间较长。

【作用与用途】本品为人工合成的非类固醇类雌激素，口服作用为雌二醇的２～３倍。具有促使女性生殖器官及第二性征正常发育，促进子宫内膜增生，增加子宫对催产素的敏感性的作用。用于治疗卵巢功能不全、闭经、子宫发育不良、月经稀发或长期不排卵、退乳、萎缩性阴道炎、更年期骨质疏松症、痤疮，以及避孕等。

【用法与用量】口服或肌内注射：①人工周期，每日０．５～１ｍｇ，２０～２５ｄ为一个周期，最后１０～１４ｄ增加孕激素。②无排卵性功能失调性子宫出血，１～２ｍｇ，８ｈ一次，血止后，每３ｄ按１／３量递减，直到维持量每日１～２ｍｇ，一般２０～２２ｄ停药，最后１０ｄ加孕激素。③退乳，５ｍｇ，口服３次／ｄ，连用３～５ｄ；或４ｍｇ，肌内注射，连用３～５ｄ。④流产（死胎），５ｍｇ，３次／ｄ，共５～７ｄ。

【不良反应】

１．口服时常伴有恶心、呕吐、头晕、乳胀、白带增多、乏力等，可引起乳晕和外阴色素沉着，偶见面部色素斑。

２．妊娠期与哺乳期禁用，因女胎至青春期会发生阴道腺瘤，甚至阴道腺癌，男胎至青春期会发生附睾囊肿和生育力受损。

３．长期单独使用，使子宫内膜增生过度，甚至发展为子宫内膜癌。

４．未成年女子慎用。

５．余同上述雌激素禁忌证。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ、１ｍｇ。注射液：０．５ｍｇ（１ｍＬ）、１ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】加服维生素Ｂ６或睡前服用可减轻消化道反应。

【药物相互作用】

１．本品能促使钙剂的吸收。

２．与降糖药合并使用时，可能减弱其降糖作用，应调节剂量。

３．大剂量己烯雌酚与三环类抗抑郁药同用时，可增强抗抑郁药的不良反应，同时降低其应有的效应。

４．有些药物能激活或诱导肝药酶，加快雌激素的代谢，如卡马西平、苯巴比妥、苯妥英钠、扑米酮、利福平等，若同时使用，就可降低雌激素的药物疗效。

５．与抗凝药同时使用，雌激素可降低其抗凝效应，尽量避免同时使用，若需同时使用，应适当调整抗凝药的剂量。

６．与治疗高血压药物同用时，可降低抗高血压药物的疗效。

７．与他莫昔芬同用时可降低他莫昔芬的治疗效果。

苯甲酸雌二醇ＥｓｔｒａｄｉｏｌＢｅｎｚｏａｔｅ

其他名称：苯甲酸求偶二醇，Ｂｅｎｚｔｒｏｎｅ。

【药代动力学】本品主要在肝脏代谢，分解为雌二醇，部分与性激素结合球蛋白（ＳＨＢＧ）结合，未结合的游离部分到靶组织与雌激素受体结合，通过转录、蛋白合成，产生雌激素效应。在肝或肾中，雌激素与葡萄糖醛酸基或硫酸基结合，成为水溶性盐很快从肾排出。

【作用与用途】同己烯雌酚，因苯甲酸使侧链延长，从而使作用时间延长，可维持２～３ｄ。常因己烯雌酚反应大而改用本制剂。

【用法与用量】同己烯雌酚。

【不良反应】同己烯雌酚。

【制剂与规格】注射液：１ｍｇ（１ｍＬ）、２ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】同己烯雌酚。

【药物相互作用】同己烯雌酚。

戊酸雌二醇ＥｓｔｒａｄｉｏｌＶａｌｅｒａｔｅ

其他名称：补佳乐（Ｐｒｏｇｙｎｏｖａ）。

【药代动力学】口服后生物利用度为３％～５％，吸收迅速，在体内水解为雌二醇，血雌二醇浓度于服药后３ｈ内达峰值，６～８ｈ后出现第二高峰，提示有肠肝循环。血内雌二醇在肠道及肝内迅速代谢为雌酮（Ｅ１）及其硫酸盐。Ｅ１和Ｅ２在体内可互相转换，然后进一步代谢为雌三醇、儿茶酚雌激素等。主要以葡萄糖醛酸盐或硫酸盐的形式自肾脏排泄，少部分自粪便排出。在肝内代谢的雌激素有部分经胆汁排入肠内可再吸收，即肠肝循环。雌激素的吸收、利用、代谢有一定的个体间差异。因此用药需因人而异。

【作用与用途】本品为天然的１７β－雌二醇的酯，与孕激素联合应用建立人工周期，用于补充由于自然或人工绝经相关的雌激素缺乏所引起的更年期症状，如潮热、外阴阴道萎缩、性交困难、尿失禁，以及睡眠障碍、衰弱等。

【用法与用量】口服：一般每日１～２ｍｇ。用法同己烯雌酚。用于激素替代治疗时，体内存一定雌激素水平时应用序贯法；体内雌激素水平低下时应用联合法。

【不良反应】消化道反应轻，偶见乳胀和体重增加。余同前述雌激素。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ。注射剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】服药期间出现下列情况应停药并立即就诊：血栓性静脉炎或疑有血栓、子宫出血、首次发生偏头痛或重度头痛、视觉或听觉障碍、癫痫、全身瘙痒、黄疸、肝炎、乳腺疾病、胆囊疾病、多发性硬化症、糖尿病、高血压、静脉曲张、卟啉病等。肢体固定术或术前也应停用。

【药物相互作用】同己烯雌酚。

雌二醇Ｅｓｔｒａｄｉｏｌ

其他名称：诺坤复。

【药代动力学】同戊酸雌二醇。

【作用与用途】本品为天然１７β－雌二醇的微粒，作用与用途同戊酸雌二醇。

【用法与用量】同戊酸雌二醇。

【不良反应】同戊酸雌二醇。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ。

【注意事项】同戊酸雌二醇。

【药物相互作用】同戊酸雌二醇。

结合雌激素ＣｏｎｊｕｇａｔｅｄＥｓｔｒｏｇｅｎｓ

其他名称：普瑞马林，妊马雌酮，倍美力，Ｐｒｅｍａｒｉｎ。

【药代动力学】本品为水溶性，口服后在胃肠道充分吸收。主要由肝脏代谢和灭活。部分雌激素可分泌入胆汁，但又在小肠中被重吸收，通过门脉系统回至肝脏。水溶性的结合雌激素为强酸性，在体液中电离，容易从肾排出，肾小管重吸收很少。

【作用与用途】本品为天然类固醇类雌激素，从孕妇尿中提取，其主要成分是雌酮和孕烯雌酮的硫酸酯钠盐。可缓解绝经综合征，改善生殖道的萎缩症状；增加高密度脂蛋白，降低低密度脂蛋白；减少骨质丢失。霜剂用于萎缩性阴道炎、萎缩性尿道炎、萎缩性前庭炎。

【用法与用量】

１．口服０．３～０．６２５ｍｇ／ｄ。主要用于妇女更年期性激素替代治疗。序贯法：第１～２８日，０．６２５ｍｇ／ｄ，第１５～２８日加服醋酸甲羟孕酮１０ｍｇ／ｄ。联合法：第１～２８日，结合雌激素０．６２５ｍｇ／ｄ和醋酸甲羟孕酮２ｍｇ／ｄ。

２．霜剂外用０．５～１ｇ／ｄ，阴道或外阴局部应用。

【不良反应】

１．单独长期使用会促使子宫内膜增生过长，对乳腺管也有增生作用。

２．霜剂长期应用或用量过大，会导致下生殖道分泌物增加和子宫内膜增生。

３．余同戊酸雌二醇。

【制剂与规格】片剂：０．３ｍｇ、０．６２５ｍｇ。胶囊剂：１．２５ｍｇ。霜剂：０．６２５ｍｇ／ｇ。

【注意事项】严格掌握性激素治疗的应用指征和禁忌，定期监测和随访。余同戊酸雌二醇。

【药物相互作用】同戊酸雌二醇。

炔雌醇Ｅｔｈｉｎｙｌｅｓｔｒａｄｉｏｌ

其他名称：乙炔雌二醇。

【药代动力学】口服本品能被胃肠迅速吸收，６０～９０ｍｉｎ可达血药峰值。吸收ｔ１／２为０．２８～０．３７ｈ。妇女口服３０～１００μｇ后生物利用度为４０％左右，有明显个体差异，其首关效应可达５８％。经血液和组织液转运到靶细胞，能与血浆蛋白中度结合，也能与组织内特异性受体蛋白在雌激素反应组织中结合形成“活化”的复合体而具有多种功能。口服时，ＥＥ活性较Ｅ２大１０～３０倍，皮下注射亦有效。在肝内代谢，主要代谢产物是炔雌醇硫酸盐，经过肠肝循环可被再吸收。口服给药符合二室模型，终末消除半衰期为６～２０ｈ。血浆中的炔雌醇有９０％以上呈结合型，为其硫酸盐与血清蛋白的结合物。炔雌醇本身与性激素结合球蛋白（ＳＨＢＧ）没有结合，却可明显增高ＳＨＢＧ的结合容量。炔雌醇分泌到乳汁中含量甚低，大部分以原形药排出，其中约有６０％由尿液排泄。

【作用与用途】本品为一合成类固醇类强效雌激素制剂，其效能相当于己烯雌酚的１５～２０倍。因其乙炔基不易被代谢而使作用时间明显延长，主要用于复方避孕药的配伍。还用于月经中期出血。

【用法与用量】口服：与孕激素配伍，作为口服避孕药，详见本章第二节“避孕药物”相关内容。用于口服避孕药中期出血时，可加服本品０．００５～０．０１２５ｍｇ，１次／ｄ，用药２～３ｄ。

【不良反应】因用量小，不良反应较轻。同己烯雌酚。

【制剂与规格】片剂：０．００５ｍｇ、０．０１２５ｍｇ。

【注意事项】因效能强，故用量小，消化道反应轻微，但不可长期服用。

【药物相互作用】

１．与抗凝药同用时，雌激素可降低抗凝效应，必须同用时，应调整抗凝药用量。

２．与卡马西平、苯巴比妥、苯妥英钠、扑米酮、利福平等同时使用时，可减低雌激素的效应。

３．与三环类抗抑郁药同时使用时，大量的雌激素可增强抗抑郁药的不良反应，同时降低其应用的效应。

４．与抗高血压药同时使用，可减低抗高血压药的作用。

５．如与维生素Ｃ１ｇ同用，可使单次口服炔雌醇生物利用度提高到６０％～７０％。

氯烯雌醚Ｃｈｌｏｒｏｔｒｉａｎｉｓｅｎｅ

其他名称：泰舒（Ｔａｃｅ）。

【药代动力学】本品服用后能贮藏于脂肪组织内，并缓慢释放，经肝代谢为含有雌激素作用的物质，故有雌激素前体之称。本品主要通过粪便排泄，大鼠口服５ｍｇ在第１０日粪便中还能测出。猴口服１０ｍｇ后，到第３０日尚有６％～１８％的雌激素活性物质。

【作用与用途】同前述雌激素，但雌激素作用弱，活性是己烯雌酚的１／１０。多用于雌激素缺乏引起的症状、绝经综合征、功能失调性子宫出血等。

【用法与用量】口服：用于人工周期或止血，每晚１次，每次４～１２ｍｇ。一般８ｍｇ相当于己烯雌酚１ｍｇ。

【不良反应】同戊酸雌二醇。

【制剂与规格】滴丸剂：４ｍｇ。

【注意事项】如长期应用，在停药后应观察其长效作用。余同戊酸雌二醇。

【药物相互作用】

１．与抗凝药合用抗凝作用减弱。

２．与苯巴比妥、苯妥英钠、扑米酮合用，可使本品作用降低。

３．与三环类抗抑郁药合用时，后者不良反应增加、效应减弱。

尼尔雌醇Ｎｉｌｅｓｔｒｉｏｌ

其他名称：戊炔雌三醇，Ｅ３醚，Ｎｙｌｅｓｔｒｉｏｌ，ＣＥＥ３。

【药代动力学】口服后胃肠吸收良好，药物可贮存在脂肪组织中缓慢释放而起长效作用。原药口服后，在肝内１７β－羟甾脱氢酶（ＨＳＤ）及混合功能氧化酶（ＭＦＯ）作用下，依次转化为乙炔雌三醇与雌三醇，以雌三醇形式作用于靶器官。动物实验表明，给药２４ｈ内血浆中以原药浓度为最高，其衰减速率较为缓慢，肝匀浆中在２～６ｈ也以原药含量最多，尿中排出量亦以原药为首位，其余依次为乙炔雌三醇与雌三醇。大鼠给药２～６ｈ血浆中原药的百分比最高，为３５％～４４％，２４ｈ后乙炔雌三醇含量相对减少而雌三醇成倍增加。口服１次，药效可维持２０～２５ｄ。

【作用与用途】本品为合成长效雌三醇衍生物，药理作用与雌二醇相似，生物活性低，但作用时间长，选择性作用于阴道、宫颈，对子宫内膜作用小，对缓解更年期潮热、出汗、失眠、情绪改变等效果好。适用于绝经期综合征性激素治疗，还可用于性腺发育不全或卵巢功能早衰。

【用法与用量】口服：每２周服１～２ｍｇ，或每４周服５ｍｇ。

【不良反应】偶有头晕、恶心、乳房胀痛等，余同戊酸雌二醇。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ、２ｍｇ、５ｍｇ。

【注意事项】长期应用，应加用孕激素，防止子宫内膜增生过长。余同戊酸雌二醇。

【药物相互作用】雌激素（包括雌三醇）可增加皮质激素的药效。如果有必要，可降低皮质激素剂量。还有些关于其他雌激素或口服避孕药方面的证据表明，使用雌三醇同时使用巴比妥（包括扑米酮）和利福平可能降低雌三醇的效果。相反地，雌三醇可能增加肾上腺阻断药的有效性，因而可能改变胰岛素的有效性。

雌三醇霜ＥｓｔｒｉｏｌＣｒｅａｍ

其他名称：欧维婷（Ｏｖｅｓｔｉｎ）。

【药代动力学】在阴道内使用，雌三醇可产生最佳效果。雌三醇也进入体循环系统，因为在血浆中观察到非结合雌三醇峰的骤升现象。血浆峰值在使用１～２ｈ后出现。几乎所有的雌三醇（９０％）都不与血浆中清蛋白结合。与其他的雌激素不一样，雌三醇不与性激素结合球蛋白结合。雌三醇的代谢主要是肠肝循环内的结合与解离过程。雌三醇作为代谢终产物，主要以结合的形式通过尿液排泄；只有少部分是以非结合的形式通过粪便排出。

【作用与用途】具有弱雌激素活性，用于低雌激素水平阴道炎、尿道炎、外阴前庭炎。长期应用可经阴道吸收作用于乳腺与子宫内膜。

【用法与用量】外用：每次０．５ｇ。按病情调整用法，每晚１次或隔日晚上１次。

【制剂与规格】霜剂：１ｍｇ。

【不良反应】与其他用于黏膜表面的任何产品一样，本品可能引起局部灼热或瘙痒。乳房胀痛偶尔发生，这也表明剂量过高。一般这些副反应在治疗的头几周内消失。

【注意事项】

１．为了预防对子宫内膜的刺激，每日使用请勿超过１次（０．５ｍｇ雌三醇），并且此起始剂量（每日１次）勿连续使用数周。

２．长期使用雌激素治疗，应当进行定期体检。

３．有一些报道表明，含有雌激素药物的使用与胆石症的发生有联系。但是，目前尚不知道使用雌三醇与胆石症的发生之间是否有联系。

４．对于阴道感染，建议同时采取针对性治疗。

５．患者如发生下列任何现象，应该监测：血栓栓塞过去史、隐性或显性心脏病，肾功能障碍引起的体液潴留、高血压、癫痫或偏头痛（或有过去史）、严重肝病、子宫内膜异位症、纤维囊性乳腺病、卟啉病、高脂蛋白血症、妊娠期或使用固醇类时曾发生过严重瘙痒、胆汁淤积性黄疸或疱疹。

【药物相互作用】同尼尔雌醇。

雌三醇栓ＥｓｔｒｉｏｌＳｕｐｐｏｓｔｉｔｏｒｙ

其他名称：伊斯娇。

【药代动力学】同雌三醇霜

【作用与用途】同雌三醇霜。

【用法与用量】栓剂置于阴道内。０．５ｍｇ，每晚１次，用７～１０ｄ。重症者可在症状改善后间断性用药。

【制剂与规格】栓剂：０．５ｍｇ。

【不良反应】同尼尔雌醇。

【注意事项】同尼尔雌醇。

【药物相互作用】同尼尔雌醇。

普罗雌烯Ｐｒｏｍｅｓｔｒｉｅｎｅ

其他名称：更宝芬（Ｃｏｌｐｏｔｒｏｐｈｉｎｅ）。

【药代动力学】经皮给药后，少于１％的普罗雌烯进入人体。

【作用与用途】本品为天然的雌二醇的二乙醚氧化物，经皮肤或阴道治疗时，仅对外阴、阴道、宫颈有局部作用。适用于雌激素缺乏导致的萎缩性阴道炎、外阴前庭炎及泌尿道症状；产后、化疗、放疗及理疗后局部治疗；外阴、阴道、宫颈瘢痕的延期愈合等。

【用法与用量】外用：阴道胶囊，每日１粒，放入阴道深部，每月用２０ｄ，休息１０ｄ，周期性使用。乳膏，每日１～２次，将足量的乳膏涂抹在治疗部位的表面。每月用２０ｄ，之后根据改善情况停用或间歇使用。维持剂量：２～３粒（次）／周。

【制剂与规格】阴道胶囊剂：１０ｍｇ。乳膏：１％（１５ｇ、３０ｇ）。

【不良反应】偶有刺激、瘙痒、过敏反应。

【注意事项】

１．雌激素依赖性肿瘤或病史的患者禁用。孕妇及哺乳期妇女禁用。

２．使用期间应定期监测子宫内膜。

三、孕激素类药

孕激素主要由卵巢黄体所分泌，怀孕３～４个月后则主要由胎盘分泌直至分娩。由黄体分泌的孕激素叫黄体酮。孕激素通常是在雌激素作用的基础上发挥效应，与雌激素有协同作用，也有拮抗作用。其生理作用是可抑制雌激素对子宫内膜的增生作用，使子宫内膜由增生期转化为分泌期；降低子宫平滑肌的兴奋性或对催产素的敏感性，抑制子宫收缩，并参与免疫抑制过程，对维持早孕有重要作用；使宫颈口闭合，黏液分泌减少、性状变黏稠；促进乳腺腺泡发育；对下丘脑、垂体有反馈作用，调节促性腺激素的分泌；兴奋下丘脑体温调节中枢，使基础体温升高０．３～０．５℃；抑制醛固酮活性，促进水钠排泄。

临床应用的孕激素类药物有天然孕激素、人工合成品及其衍生物，用于保胎，治疗功能失调性子宫出血，绝经综合征的性激素治疗，调整周期及促排卵、避孕，治疗性早熟、子宫内膜增生过长，也用于乳腺癌和子宫内膜癌的内分泌治疗等。

孕酮类制剂的禁忌证参见雌激素禁忌证，其绝对禁忌证还有脑膜瘤。不良反应比较小，有抑郁、易怒、乳房痛或水肿，偶有恶心。用量大、时间长，可致氨基转移酶升高，停药后则自然下降，肝炎患者忌用。

黄体酮Ｐｒｏｇｅｓｔｅｒｏｎｅ

其他名称：孕酮，孕烯二酮，助孕素，Ｐｒｏｇｅｓｔｉｎ，安琪坦（Ｕｔｒｏ⁃ｇｅｓｔａｎ）。

【药代动力学】口服无效，在肝中迅速灭活，肌内注射（油溶液）吸收迅速，血中ｔ１／２仅数分钟。在肝内代谢，主要与葡萄糖醛酸结合，约１２％代谢为孕烷二醇。代谢物由尿排出，部分原形由乳汁排出。

【作用与用途】本品系天然孕激素，作用同上述。孕期应用，增加黄体酮水平，具有保胎作用。

【用法与用量】肌内注射：①防止流产，妊娠后，１０～２０ｍｇ／ｄ，可用到末次月经后８～１０周。②撤退性出血，在雌激素作用的基础上每日１０～２０ｍｇ，连续用３～５ｄ，停药数日会有撤退性出血———“月经”来潮。

【不良反应】

１．长期应用对垂体、下丘脑有较强的负反馈作用，抑制排卵。

２．偶致女婴外生殖器男性化。

【制剂与规格】注射液：１０ｍｇ（１ｍＬ）、２０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．有下列情况禁用：心血管疾病和高血压、肝肾功能损害、糖尿病、哮喘、癫痫、偏头痛、脑膜瘤、未明确诊断的阴道流血、有血栓病史（晚期癌症治疗除外）、胆囊疾病、精神抑郁、水肿。

２．如有黄疸出现，需停药。

３．除用于孕激素过低、先兆流产外，不宜长期应用。

【药物相互作用】

１．酮康唑是ＣＹＰ３Ａ４抑制剂，可以减慢黄体酮在体内的代谢，从而增加黄体酮的生物利用度。

２．苯巴比妥可诱导肝药酶加速孕酮类化合物灭活，从而降低其活性。

黄体酮胶囊ＰｒｏｇｅｓｔｅｒｏｎｅＣａｐｓｕｌｅｓ

其他名称：益玛欣。

【药代动力学】同黄体酮。

【作用与用途】主要成分为黄体酮，作用与用途同黄体酮。

【用法与用量】口服：①与雌激素联合使用建立人工周期，雌激素１次／ｄ，共２２ｄ，第１３日起服用黄体酮胶囊，口服２００ｍｇ（４粒），２次／ｄ，共１０ｄ。②用于先兆流产或习惯性流产、经前期综合征、无排卵性功能失调性子宫出血和闭经，常规剂量为每日２００～３００ｍｇ（４～６粒），１次或分２次服用，每次剂量不得超过２００ｍｇ。服药时间最好远隔进餐时间。

【不良反应】同黄体酮。

【制剂与规格】胶囊剂：５０ｍｇ。

【注意事项】同黄体酮。

【药物相互作用】

１．与化疗药物合并使用可增强其抗癌作用效果。

２．与肾上腺皮质激素合用可促进血栓症。

复方黄体酮ＣｏｍｐｏｕｎｄＰｒｏｇｅｓｔｅｒｏｎｅ

【药代动力学】本品制剂中的黄体酮肌内注射后被迅速吸收，在肝内代谢，约１２％代谢为孕烷二醇，代谢物与葡萄糖醛酸结合随尿排出。本制剂中的苯甲酸雌二醇肌内注射吸收后在血液内部分与β球蛋白结合，游离的雌二醇被组织利用，部分被肝脏破坏，或经胆汁排泄，再被肠道吸收，形成肠肝循环，其代谢产物多与硫酸或葡萄糖醛酸结合成酯后从尿中排出。

【作用与用途】本品为孕、雌激素的复合制剂，有促使子宫内膜增生和分泌作用，用于测试或加强子宫内膜的反应能力。

【用法与用量】肌内注射：一般每日１支，连用３～５ｄ，内膜正常者，停药后会有“月经”来潮。

【不良反应】同雌、孕激素。

【制剂与规格】注射液：每支１ｍＬ，含黄体酮２０ｍｇ及苯甲酸雌二醇２ｍｇ。

【注意事项】不宜用于防治流产。

【药物相互作用】与降糖药合用时，苯甲酸雌二醇可能减弱其降糖作用，应调节剂量。

甲羟孕酮Ｍｅｄｒｏｘｙｐｒｏｇｅｓｔｅｒｏｎｅ

其他名称：甲孕酮，安宫黄体酮，ＤＭＰＡ，狄波－普维拉。

【药代动力学】醋酸甲羟孕酮口服后迅速吸收。血浆ｔ１／２大约为２ｄ，每日一次重复给药后约１０ｄ血药浓度达稳态。血浆血药浓度与剂量成比例，但有相当数量的个体差异。通常，要达到相当于肌内注射后４周的血药浓度，口服本品的剂量应至少是注射剂量的２倍。

【作用与用途】本品为人工合成孕激素，作用类似黄体酮。孕激素活性为黄体酮的２０～３０倍，长期应用使子宫内膜萎缩。用于痛经、闭经、功能失调性子宫出血、子宫内膜异位症、激素疗法、避孕及抗肿瘤等。并用于晚期肿瘤厌食患者的食欲促进剂。

【用法与用量】口服或肌内注射。

１．人工周期①序贯法：与雌激素配合使用，在周期的末５～１０ｄ，１０ｍｇ／ｄ，口服。②联合法：与雌激素协同，全周期使用，２～４ｍｇ／ｄ，口服。③撤退性出血：１０ｍｇ／ｄ，口服，连用５～１０ｄ，停药后数天“月经”来潮。

２．止血功能失调性子宫出血，出血量多时，６～１０ｍｇ，６～８ｈ一次，血止后３ｄ减量，每次减１／３量，递减到维持量（４～６ｍｇ／ｄ）。若大量出血，可每次１０ｍｇ，３ｈ一次，３次后改为每次８～１０ｍｇ，８ｈ一次，减量法同上。

３．子宫内膜增生过长简单型，１０ｍｇ／ｄ，在刮宫术或“月经”的第１５日开始；复杂型，１０～３０ｍｇ／ｄ，２０～２２ｄ为１个周期，上述方法连用３个周期或连续用３个月。停药３周后，复查内膜。

４．子宫内膜异位症２０～３０ｍｇ／ｄ，连续用３～６个月。

５．真性性早熟８～１０ｍｇ／ｄ。

６．子宫内膜癌５００ｍｇ／次，根据病情每日１次或每周３次。

７．复发性或转移性乳腺癌：用于雌、孕激素受体阳性患者的二线治疗，５００ｍｇ／次，１次／ｄ。

８．癌性恶病质推荐剂量为５００～１０００ｍｇ／ｄ。

【不良反应】偶有恶心、呕吐、乳胀、水肿。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ、５００ｍｇ。注射液：５０ｍｇ、７５ｍｇ、１００ｍｇ、１５０ｍｇ。

【注意事项】有肝肾病史者慎用；肝肾功能异常、血栓性静脉炎、血栓栓塞、高血钙倾向者及孕妇禁用。

【药物相互作用】

１．与环孢素同用会抑制环孢素的代谢，导致环孢素的血浆浓度增加。

２．与利福平同用会加速自身的代谢，导致药效降低。

３．与氨鲁米特同用，可以显著抑制氨鲁米特的生物利用度。

地屈孕酮Ｄｙｄｒｏｇｅｓｔｅｒｏｎｅ

其他名称：达芙通（Ｄｕｐｈａｓｔｏｎ）。

【药代动力学】本品是一种口服生效的孕激素，其活性相当于胃肠外给药的黄体酮。口服标记过的地屈孕酮，平均６３％随尿排出，７２ｈ体内完全清除。地屈孕酮在体内完全被代谢，主要的代谢物是ＤＨＤ（２０α－ｄｉｈｙｄｒｏｐｒｏｇｅｓｔｅｒｏｎｅ），此成分大多以葡萄糖醛酸化物在尿中测得。所有代谢产物的结构均保持４，６－二烯－３－酮的构型，而不会产生１７α－羟基化，该特性决定了本品无雌激素作用和雄化作用。口服地屈孕酮之后，血浆ＤＨＤ的浓度高于血浆中地屈孕酮原形药的浓度，ＤＨＤ与地屈孕酮ＡＵＣ和Ｃｍａｘ的比值分别为４０和２５。地屈孕酮口服后迅速被吸收，地屈孕酮和ＤＨＤ分别在０．５ｈ和２．５ｈ达峰值。地屈孕酮和ＤＨＤ的平均终末半衰期分别为５～７ｈ和１４～１７ｈ。地屈孕酮与内源性孕激素不同，在尿中不以孕烷二醇形式排出。

【作用与用途】地屈孕酮是一种口服孕激素，无雌、雄激素作用，可使子宫内膜进入完全的分泌相，防止由雌激素引起的子宫内膜增生过长和癌变的风险。适用于内源性孕激素不足的各种疾病：先兆流产、习惯性流产、功能失调性子宫出血、痛经、经前期综合征及内源性孕激素不足导致的不孕症等。

【用法与用量】口服。

１．痛经从月经周期的第５～２５日，２次／ｄ，每次１０ｍｇ。

２．子宫内膜异位症从月经周期的第５～２５日，１０ｍｇ／ｄ。

３．功能失调性子宫出血①止血，２次／ｄ，每次１０ｍｇ，连续５～７ｄ。②预防出血，从月经周期的第１１～２５日，２次／ｄ，每次１０ｍｇ。

４．闭经从月经周期的第１～２５日，每日用雌二醇，１次／ｄ，从月经周期的第１１～２５日，联合用地屈孕酮，２次／ｄ，每次１０ｍｇ。

５．经前期综合征从月经周期的第１１～２５日，２次／ｄ，每次１０ｍｇ。

６．先兆流产起始剂量为每次４０ｍｇ（４片），之后每８ｈ口服１０ｍｇ至症状消失。

７．习惯性流产２次／ｄ，每次１０ｍｇ，至孕２０周。

８．内源性孕酮不足导致的不孕症月经周期的第１４～２５日，１０ｍｇ／ｄ，治疗应至少持续６个连续的周期。建议在早孕期间继续治疗，剂量参照习惯性流产或遵医嘱。

【不良反应】同其他孕激素制剂。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】应用于习惯性流产或先兆性流产时，应确定胎儿是否存活。治疗过程中，应确定妊娠是否继续和（或）胎儿是否存活。余同其他孕激素制剂。

炔诺酮Ｎｏｒｅｔｈｉｓｔｅｒｏｎｅ

其他名称：Ｎｏｒｅｔｈｉｎｄｒｏｎｅ。

【药代动力学】口服易吸收，经０．５～４ｈ血药浓度达峰值。ｔ１／２为５～１４ｈ，血浆蛋白结合率约８０％，作用时间在２４ｈ以上。生物利用度平均为６４％。药物经肝代谢，大部分与葡萄糖醛酸结合，由尿排出。

【作用与用途】本品为人工合成孕激素，属于１９－去甲睾酮类衍生物，具有较强的孕激素样作用及轻度雄激素作用，对子宫内膜的萎缩作用较甲羟孕酮稍强。止血效果较好。用于痛经、闭经、功能失调性子宫出血、子宫内膜异位症、子宫内膜增生过长等。复方炔诺酮可用作口服避孕药。

【用法与用量】口服：①无排卵性功能失调性子宫出血止血，每次５～１０ｍｇ，８ｈ一次，血止后减量同甲羟孕酮。若出血量多用５～１０ｍｇ，３ｈ一次，３次后改为８ｈ一次，血止后减量法同甲羟孕酮。②痛经、子宫内膜增生过长，２～５ｍｇ／ｄ，于月经第５日开始用药，连用２０ｄ。需用３～６个周期。③经前期综合征，于月经周期第１４天起，２．５～５ｍｇ／ｄ，连用１０ｄ。④子宫内膜异位症，１０～３０ｍｇ／ｄ，开始时每次１０ｍｇ，第２周后每日增加５ｍｇ，最高为３０ｍｇ／ｄ，分次口服，连续服用６～９个月。

【不良反应】

１．肝脏受损、肝功能异常、肝良性腺瘤的相对危险性增加。

２．体重增加、面部色素沉着、精神抑郁、头痛、早孕样反应、水肿等。

【制剂与规格】片剂：０．６２５ｍｇ。

【注意事项】一般有肝肾病史者慎用。严重肝肾病史者、肝肾功能异常、血栓性静脉炎、高血压、心血管病、糖尿病、高脂血症、精神抑郁症患者禁用。

【药物相互作用】

１．利福平、氯霉素、氨苄西林、苯巴比妥、苯妥英钠、扑米酮、甲丙氨酯、氯氮卓、对乙酰氨基酚及吡唑酮类镇痛药（如保泰松）等同服可产生肝药酶效应，加速炔诺酮在体内的代谢，导致避孕失败、突破性出血发生率增高，应予注意。

２．维生素Ｃ能增强本品的作用。

甲地孕酮Ｍｅｇｅｓｔｒｏｌ

其他名称：妇宁片。

【药代动力学】口服本品后能迅速吸收，经肝代谢，血药浓度升高较快，２ｈ可达峰值。ｔ１／２α为２．５ｈ，大部分药物以葡萄糖醛酸结合物形式经肾脏排泄，ｔ１／２β为３２．５ｈ。

【作用与用途】本品为人工合成孕激素，属于１７α－羟孕酮类衍生物，作用与甲羟孕酮相仿，不具有雌激素和雄激素样活性，但有明显的抗雌激素作用及弱的糖皮质激素活性。用于痛经、闭经、功能失调性子宫出血、子宫内膜异位症、子宫内膜增生过长、乳腺癌、子宫内膜癌。临床主要用作短效和探亲避孕药，并用于晚期肿瘤厌食患者的食欲促进剂。

【用法与用量】口服：①晚期乳癌，１６０ｍｇ／ｄ。②晚期子宫内膜癌，１６０ｍｇ／ｄ。③癌性恶病质，国际推荐剂量为８００ｍｇ／ｄ，分次服。④妇科病，见甲羟孕酮。

【不良反应】主要为头晕、恶心、呕吐、乏力等。部分服药者可有子宫不规则出血、闭经。

【制剂与规格】片剂：１ｍｇ、１６０ｍｇ。

【注意事项】

１．用药前应全面查体，特别要注意乳腺与盆腔检查，以及宫颈细胞学检查。

２．如发生突破出血，应详细检查原因以排除器质性病变。

３．孕激素可引起一定程度的体液潴留，故与之有关的情况如癫痫、偏头痛、哮喘、心肾功能不全者用药期间应严密观察。

４．精神抑郁症患者慎用。

５．禁用于孕妇，严重肝肾功能不全者及乳腺肿瘤、子宫肌瘤、高血压患者慎用。

【药物相互作用】与利福平、苯巴比妥、氨苄西林、非那西丁及吡唑酮类镇痛药（如保泰松）等同用，可产生肝药酶效应，加速甲地孕酮在体内的代谢，导致突破性出血。

环丙孕酮Ｃｙｐｒｏｔｅｒｏｎｅ

其他名称：色普龙。

【药代动力学】口服吸收迅速而且完全，单次给药约１．６ｈ后达到血清浓度峰值，服用醋酸环丙孕酮５０ｍｇ达最大血清浓度约为１４０ｎｇ／ｍＬ，ｔｍａｘ约为３ｈ。生物利用度约为８８％。几乎完全与血浆清蛋白结合，３．５％～４％以游离类固醇的形式存在，Ｖｄ为（９８．６±４３．７）Ｌ。血清总清除率为（３．５±１．５）ｍＬ／（ｍｉｎ·ｋｇ）。醋酸环丙孕酮通过多种途径代谢，包括羟基化和结合反应。人血浆中的主要代谢物是１５β－羟基衍生物。一部分剂量以原形随胆汁液排泄。大部分剂量以代谢物形式排泄，在尿液和胆汁中的比例为３∶７。代谢物排泄的ｔ１／２为１．８ｄ。血药水平在后一半治疗周期会上升约２．５倍，达到稳态。

【作用与用途】本品为１７－羟孕酮衍生物，具有很强的抗雄激素作用，也有一定的孕激素作用。常用于降低体内睾酮水平，治疗女性痤疮、真性性早熟、男性性欲异常、前列腺癌等。

【用法与用量】口服：①女性多毛症、痤疮，常用环丙孕酮２ｍｇ或炔雌醇３５μｇ组成复方制剂（达因－３５），联合应用，１次／ｄ，２１ｄ为１个疗程。需服用３～６个疗程。也用作短效避孕药。②真性性早熟，每日５０～１５０ｍｇ／ｍ２，分２次口服。

【不良反应】

１．偶有头痛、恶心、胃肠道反应。

２．对男性有抑制精子生成作用，可致精子异常、男性不育。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．作为孕激素应用时，应考虑到其抗雄激素的作用。

２．男性应用须有指征。

【药物相互作用】

１．可使本品避孕效果降低的药物：抗菌药尤其是广谱抗菌药，药酶诱导剂如利福平、苯巴比妥、苯妥英钠等，应避免同时服用。

２．本品影响其他药物的疗效，使之作用减弱的有抗高血压药、抗凝药及降血糖药；使之疗效增强的有三环类抗抑郁药。

３．乙醇能降低本品的作用。

羟孕酮Ｈｙｄｒｏｘｙｐｒｏｇｅｓｔｅｒｏｎｅ

其他名称：己酸孕酮，Ｄｅｌａｌｕｔｉｎ，长效黄体酮。

【药代动力学】参见甲羟孕酮。

【作用与用途】本品为１７－羟孕酮类衍生物，是长效的合成孕激素，可持续作用１０～１４ｄ，作用与黄体酮相似。

【用法与用量】肌内注射：抑制子宫收缩，１５０ｍｇ／次，１０～１４ｄ一次。

【不良反应】参见甲羟孕酮。

【制剂与规格】注射液：１２５ｍｇ（１ｍＬ）、２５０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】参见甲羟孕酮。

【药物相互作用】参见甲羟孕酮。

四、雄激素类药

女性的雄激素主要来自肾上腺素和卵巢。雄激素对女性的作用主要有：促使阴蒂、阴唇和阴阜的发育，促使阴毛、腋毛的生长；对雌激素起拮抗作用，可减缓子宫及内膜的生长和增殖，抑制阴道上皮的增生和角化；长期使用雄激素可出现男性化的表现；雄激素能促进蛋白合成，促进肌肉生长，使基础代谢率增加，增加骨质的合成，促进骨骼的成长和成熟；增加性欲；促使肾远曲小管吸收钠、氯、磷，使排泄减少，引起水肿；超过女性生理量时，抑制卵泡发育。

临床雄激素制剂为睾酮衍生物和蛋白同化激素，用于促进蛋白合成，增强体质，月经过多时减少出血量等。

雄激素的不良反应有发生高血脂、动脉硬化、血栓栓塞性疾病的危险。还有男性化，轻者出现痤疮、皮脂和毛发增多，大剂量可引起阴蒂增大、声音低沉嘶哑、体重增加等。口服时影响肝功能。孕妇忌用，以免导致女胎男性化。较安全的剂量为每月１５０～２００ｍｇ，最高每月不超过３００ｍｇ。需长期应用者，用６个月停１～２个月。雄激素能促蛋白合成以增强体质和性欲，但也有水钠潴留作用，因此，心力衰竭，肝硬化，慢性肾炎，水肿及胸、腹水患者忌用或慎用。

甲睾酮Ｍｅｔｈｙｌｔｅｓｔｏｓｔｅｒｏｎｅ

其他名称：甲基睾丸素。

【药代动力学】口服睾酮在胃肠道吸收代谢，４４％由于肝首关效应而消除。替代疗法中每日需口服４００ｍｇ才能达到临床的血药浓度。甲睾酮在肝脏代谢较慢因而ｔ１／２较长，经１～２ｈ血浓度可达峰值，ｔ１／２为２．７ｈ。睾酮在血浆中９８％与特异性激素结合球蛋白（ＳＨＢＧ）结合，约２％为游离状态。通常，性激素结合球蛋白决定睾酮的结合形式与游离形式之比，游离睾酮浓度决定其ｔ１／２。约有９０％的睾酮以和葡萄糖醛酸及硫酸的结合形式或其代谢物从尿中排出，约６％从粪便排出，大部分为非结合形式。

【作用与用途】女性用于促进蛋白质合成和骨质形成。对抗雌激素，用于治疗子宫肌瘤、月经过多、子宫内膜异位症、晚期乳腺癌等。

【用法与用量】口服或舌下含化：①月经过多、子宫肌瘤，５～１０ｍｇ／次，２～３次／ｄ。舌下含服。每月总量不超过３００ｍｇ。②子宫内膜异位症，５～１０ｍｇ／次，每月２～３次，含服，连用３～６个月。③晚期乳腺癌，偶尔使用。

【不良反应】若剂量≥３００ｍｇ／月，可致男性化，肝脏损伤。一般剂量时可出现恶心、痤疮、水肿。长期大剂量应用导致胆汁淤积型肝炎。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ、１０ｍｇ。

【注意事项】掌握指征，孕期禁用，肝病患者禁用，高血压患者慎用。目前主张少用或不用。

【药物相互作用】

１．与巴比妥合用可增加本品肝代谢，使作用减弱。

２．本品可减少甲状腺结合球蛋白，使甲状腺激素作用增强。

３．与雌激素及孕激素合用对于妇科出血的治疗有协同作用。

丙酸睾酮ＴｅｓｔｏｓｔｅｒｏｎｅＰｒｏｐｉｏｎａｔｅ

其他名称：丙酸睾丸素。

【药代动力学】肌内注射丙酸睾酮后，吸收较慢，作用持续时间为２～４ｄ。在血中，９８％的睾酮与性激素球蛋白结合，仅２％为游离状。ｔ１／２为１０～２０ｍｉｎ。睾酮在肝内灭活后，代谢产物为雄酮异雄酮及原胆烷醇酮。它们９０％是与葡糖醛酸及硫酸结合的形成从尿中排出。约６％非结合形式的产物是由胆汁排出，其中少部分仍可再吸收，形成肠肝循环。

【作用与用途】女性可用于促进蛋白质代谢和性毛生长。常用于月经过多、子宫肌瘤。

【用法与用量】肌内注射：①月经过多，２５～５０ｍｇ／ｄ，用２～３ｄ。或２５ｍｇ，５～７ｄ一次。②子宫肌瘤，２５ｍｇ／ｄ，５～７ｄ一次。

【不良反应】

１．妇女长期应用后常会出现男性化表现，如多毛、痤疮、闭经、阴蒂增大、嗓音粗等。

２．成年男性久用会出现性功能减退、无精子产生。

３．有水钠潴留现象。

４．肝功能损害，不及甲睾酮和司坦唑醇多见。

【制剂与规格】注射剂（油溶液）：２５ｍｇ（１ｍＬ）、５０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．孕妇及哺乳期妇女、前列腺疾病患者及男性乳房疾病者禁用。

２．婴幼儿及青春期前儿童慎用，心脏病及肝肾疾病患者慎用。

３．用药过程中应定期检查肝功能，如发现有损害应及时停药。

４．青春期前儿童应用时，应每隔６个月测一次骨龄。

５．应深部肌内注射，注射时将皮肤横向撑开，否则药物不易被吸收，或会溢出皮肤。

【药物相互作用】

１．与肾上腺皮质激素合用可加重水肿。

２．与抗凝药合用可加强抗凝作用。

３．巴比妥类药可使本品代谢加快，降低疗效。

苯丙酸诺龙ＮａｎｄｒｏｌｏｎｅＰｈｅｎｙｌｐｒｏｐｉｏｎａｔｅ

其他名称：多乐宝灵（Ｄｕｒａｂｏｌｉｎ）。

【药代动力学】本品肌内注射１００ｍｇ后，１～２ｄ血药浓度达峰值，作用可维持１～２周。

【作用与用途】本品为蛋白同化激素，有较强的蛋白合成作用，为丙酸睾酮的１２倍，而雄激素活性较小，为丙酸睾酮的１／２。能促进蛋白质合成，抑制蛋白质异生，促使钙磷沉积、骨组织生长。用于低蛋白血症、营养不良、生长发育显著迟缓、骨质疏松、术后及慢性消耗性疾病，也可用于子宫肌瘤及乳腺癌。

【用法与用量】肌内注射：成人每次２５ｍｇ，每１～２周一次；儿童每次１０ｍｇ，婴儿每次５ｍｇ。

【不良反应】长期应用可致水钠潴留、肝脏损害、月经紊乱和轻度男性化。

【制剂与规格】注射剂（油溶液）：１０ｍｇ（１ｍＬ）、２５ｍｇ（１ｍＬ）、５０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】心肝疾病、高血压患者及孕妇禁用，健康儿童不宜使用。

【药物相互作用】

１．可增强抗凝药香豆素、华法林等的抗凝作用。

２．与皮质激素合用，可使血糖升高。

司坦唑醇Ｓｔａｎｏｚｏｌｏｌ

其他名称：吡唑甲氢龙，Ａｎｄｒｏｓｔａｎａｚｏｌｅ。

【作用与用途】为高效能的蛋白质同化激素，较甲睾酮强３０倍，而雄激素样作用仅为其１／４。可促进蛋白质合成，抑制蛋白质异生，降低胆固醇和三酰甘油，促使磷沉积，减轻骨髓抑制，使体力增强、食欲增加、体重增加，男性化副作用较弱。用于慢性消耗性疾病、重病及消瘦、骨质疏松、小儿发育不良、再生障碍性贫血、白细胞及血小板减少、高脂血症、术后体弱、无原因消瘦等。

【用法与用量】口服：成人每次２ｍｇ，２～３次／ｄ。儿童每日１～４ｍｇ，分１～３次。

【不良反应】

１．有轻度男性化作用，偶可引起血钙升高。

２．长期应用可致肝脏损伤，可诱发肝癌。

３．偶有恶心、水肿等。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ。

【注意事项】肝肾功能异常者及孕妇禁用。

【药物相互作用】

１．与羟基保泰松合用，可使后者的代谢速度降低，血液浓度升高。

２．与环孢素合用，可降低后者的代谢速度，从而增加环孢素毒性（如肾功能障碍、胆汁淤积、感觉异常等）。

３．与茴茚二酮、双香豆素、苯丙香豆素、华法林等抗凝药合用，可增加出血的危险性。

４．与格列本脲合用，可能会降低后者的血药浓度。

五、其他

氯米芬Ｃｌｏｍｉｆｅｎｅ

其他名称：克罗米芬（Ｃｌｏｍｉｐｈｅｎｅ），氯茋酚胺。

【药代动力学】口服后经肠道吸收，进入肝血流循环。ｔ１／２一般为５～７ｄ。本品在肝内代谢，随胆汁进入肠道，然后自粪便排除，部分经肠肝循环再吸收。５ｄ内自粪便排出一半，６周内仍可在粪便中测出。

【作用与用途】本品为顺、反式两种异构体的消旋混合物。因此具有抗雌激素作用和弱雌激素的双重活性。在下丘脑、垂体和卵巢等部位与雌激素争夺受体，阻断了内源性雌激素的负反馈，从而使ＧｎＲＨ分泌增加，促使垂体分泌ＦＳＨ和ＬＨ，促使卵泡发育。一般在下丘脑－垂体功能失调、卵泡发育障碍、发育不良或无排卵时应用，也用于黄体功能不足。若Ｅ２＜４０ｐｇ／ｍＬ，则促使卵泡发育效果不好。一般在停药后５～１０ｄ发生排卵。若卵泡成熟而未排出，可加用ＨＣＧ促使排卵，故用药后应监测卵泡发育情况。若无卵泡发育或发育不好，下一周期应递加剂量，可增加到每日２５０ｍｇ，但超过每日１５０ｍｇ时排卵率不高，且卵巢过度刺激综合征的发生率增加。适用于下丘脑－垂体－卵巢轴完整，促性腺素和雌激素均有一定水平，而催乳素（ＰＲＬ）正常者的长期无排卵、无排卵性功能失调性子宫出血、继发性闭经、多囊卵巢综合征（ＰＣＯＳ）、黄体功能不全、月经稀发、原因不明的不孕症，以及人工助孕技术中为获得更多的卵细胞，与其他药物联合应用超排卵等。

【用法与用量】口服：于月经周期第５日开始服用，闭经者，则可于任何时间开始治疗。起始剂量为每日５０ｍｇ，空腹服用，连续５ｄ。若出现排卵则下一周期剂量不变，连续用３～６个周期。若无排卵，则下一周期每日增加至１００ｍｇ，连服５ｄ后，有排卵再用３～６周期，直至增加到每日２００～２５０ｍｇ。

【不良反应】

１．最常见的不良反应为多胎妊娠，其中以双胎居多。

２．流产率增高达１０％～２５％。

３．若出现多个卵泡生长，则卵巢增大。单独使用一般不会发生卵巢过度刺激综合征，与ＨＣＧ合用偶有发生。

４．血管神经运动失调，约１０％出现头痛、头晕、燥热及潮红、腹部不适、恶心、乳房不适、脱发及视力改变等。上述不良反应与剂量大小有关，故从低剂量开始应用。

５．对宫颈黏液影响，有１０％～５０％患者排卵前宫颈黏液羊齿状结晶消失。

６．先天畸形及围生儿存活率与自然妊娠相近。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．了解卵巢增大，监测卵泡发育情况，警惕发生卵巢过度刺激综合征。

２．疑有早孕或卵巢有肿瘤时忌服。

３．有肝脏疾病、月经过多、目前或既往有视觉障碍者禁用。

【药物相互作用】

１．与达那唑合用会抑制本品的作用。

２．与炔雌醇合用会抑制炔雌醇的作用。

他莫昔芬Ｔａｍｏｘｉｆｅｎ

其他名称：三苯氧胺。

【药代动力学】口服吸收迅速。口服２０ｍｇ，６～７．５ｈ后血药浓度达峰值。ｔ１／２为７～１４ｈ，４ｄ或４ｄ后出现血中第二高峰，可能是由肠肝循环引起，ｔ１／２＞７ｄ。其排泄较慢，主要从粪便排泄，约占４／５，尿中排泄较少，约１／５。口服后１３ｄ时仍可从粪便中检测到。

【作用与用途】本品与雌激素靶组织竞争雌激素受体，阻断雌激素效应，具有抗雌激素作用和弱雌激素作用的双重生物效应，临床主要应用其抗雌激素作用，用于治疗乳腺癌，组织雌、孕激素受体阳性的患者和其他低雌激素环境对之有治疗作用的疾病，如子宫内膜异位症或腺肌症、子宫肌瘤、子宫内膜癌和卵巢癌等。亦用于竞争下丘脑、垂体雌激素受体，阻断雌激素负反馈，诱发促性腺素分泌，启动卵泡发育。

若抑制排卵，使月经延期或闭经，应定期用激素使月经来潮，防止子宫内膜增生过长。

【用法与用量】口服：①启动卵泡发育，月经周期第５～９日，２０ｍｇ／ｄ。②子宫内膜异位症或腺肌症，１０～２０ｍｇ／ｄ，３～６个月，月经期停服。③乳腺癌治疗，用于雌、孕激素受体阳性乳腺癌患者内分泌治疗。详见第二章第五节“激素类抗肿瘤药物”。

【不良反应】常见潮红、恶心和呕吐等。较少见头痛、轻度或中度血小板减少和白细胞减少，偶有肝功能损害和视力模糊等。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】他莫昔芬具有抗雌激素作用和弱雌激素作用的双重生物学效应，近年发现使用后可能诱发子宫内膜异位症、子宫肌瘤增大、子宫内膜增生过长和子宫内膜癌，因此，在应用其抗雌激素作用时必须注意其雌激素效应。

【药物相互作用】

１．不宜与雌激素合用，因雌激素可影响本品治疗效果。

２．抗酸药西咪替丁、法莫替丁、雷尼替丁等在胃内改变ｐＨ值，使本品提前分解，对胃有刺激作用，故与以上药物合用时应间隔１～２ｈ。

３．与阿霉素、长春新碱、甲氨蝶呤、环磷酰胺、氟尿嘧啶等抗肿瘤药物合用可增强本品活性和疗效，应注意合用剂量。

４．与抗维生素Ｋ的药物合用有增加抗凝药的作用，增加出血的危险性，故两者不宜合用。

５．与氨鲁米特合用会降低他莫昔芬的代谢而降低其药效。

６．与苯巴比妥合用可降低他莫昔芬的稳态血药浓度。

７．与甲氨蝶呤、环磷酰胺、氟尿嘧啶等合用可增加血栓栓塞的危险，合用时必须权衡利弊。

８．他莫昔芬有可能增加环孢素的血药浓度。

９．与依托泊苷合用可增加他莫昔芬的毒性。

１０．他莫昔芬可以通过诱导细胞色素Ｐ４５０酶而降低来曲唑的浓度。

溴隐亭Ｂｒｏｍｏｃｒｉｐｔｉｎｅ

其他名称：溴麦角环肽，溴麦亭，Ｐａｒｌｏｄｅｌ。

【药代动力学】口服本品吸收迅速完全，且能进入大脑绝大部分部位。口服１２．５～１００ｍｇ后２～３ｈ血浆浓度达峰值，为４～２０ｎｇ／ｍＬ，并可维持数小时，第４日尚可测得低浓度值。血浆的时间浓度曲线与多巴胺能受体刺激所产生的行为改变过程相符。本品９０％～９６％与血清清蛋白结合，ｔ１／２为６～８ｈ。本品代谢完全，代谢产物主要由胆汁排泄。口服２．５ｍｇ后５ｄ约７０％出现在粪便中，６％～７％以原药代谢物从尿排出。

【作用与用途】本品为多巴胺能促效剂，也是催乳素（ＰＲＬ）释放的抑制剂，抑制垂体分泌催乳素，抑制生长激素的释放。用于：①催乳素升高引起的月经紊乱及不孕，如闭经－溢乳综合征（或无闭经时的溢乳）、月经稀发、黄体功能不全及药物（如抗焦虑药、某些降压药等）诱导的高催乳素血症。②催乳素非依赖性的不孕症，如多囊卵巢综合征，无排卵性周期促排卵药物的辅助治疗。③经前期紧张症。④垂体微腺瘤的保守治疗、腺瘤的术前用药及术后对持续性高催乳素血症的抑制。⑤肢端肥大症的辅助治疗。⑥抑制乳汁分泌（退乳）。⑦良性乳腺疾病（小叶增生、乳瘤症）、巨乳症。

【用法与用量】口服：起始量１．２５ｍｇ，每晚１次服用，根据血浆ＰＲＬ浓度，治疗反应和耐受性，每３～５ｄ增加一次剂量直到溢乳停止、月经恢复和排卵、妊娠、主客观症状好转、血ＰＲＬ恢复正常。常用剂量为２．５～７５ｍｇ／ｄ。退乳见本章第四节催乳药及退乳药。．

【不良反应】

１．常见胃肠道反应，如恶心、呕吐、食欲降低、便秘等，以及头晕、头痛、直立性低血压、全身僵硬感等。出现于用药初期和大剂量时，故为减少不良反应，可以从小剂量开始，餐中服用，或配伍维生素Ｂ６。

２．大剂量偶可出现幻觉、昏厥、肢端红痛症和血管痉挛，并易发生酒精中毒。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ。

【注意事项】

１．高空作业者或驾驶员应禁用或慎用。

２．餐中服药可减少恶心、呕吐。

【药物相互作用】

１．与左旋多巴合用对治疗帕金森病有协同作用，可减少左旋多巴用量（应用溴隐亭１０ｍｇ，需减少左旋多巴用量１２．５％）。可减轻左旋多巴引起的“开－关”现象和不自主运动，并可防止症状的日内变动。可用于对左旋多巴疗效不佳患者。

２．溴隐亭可增强胰岛素治疗糖尿病的疗效，二者合用可使血糖控制平稳。

３．溴隐亭可抑制腺垂体促甲状腺素的释放，与抗甲状腺药物合用可明显增强治疗垂体性甲状腺功能亢进的疗效。

４．吩噻嗪类、噻吨类、丁酰苯类抗精神病药均能明显升高血清催乳素浓度，对抗溴隐亭的抗催乳素分泌作用。然而溴隐亭可用于治疗抗精神病药所致的溢乳，效果良好；与氟哌啶醇合用于治疗精神分裂症时有协同作用。

５．与降压药物合用易致低血压。利血平、甲基多巴等降压药物可升高血清催乳素水平，对抗溴隐亭的抗催乳素分泌作用。

６．与Ｈ２受体拮抗剂合用可明显升高血清催乳素浓度，使溴隐亭减效。

７．与灰黄霉素合用可减弱溴隐亭的作用。

８．乙醇可增强溴隐亭的不良反应。溴隐亭也增加患者对乙醇的敏感性。因此，应用溴隐亭治疗期间应避免饮酒或使用乙醇作为溶媒的药物。

达那唑Ｄａｎａｚｏｌ

其他名称：丹那唑，炔睾醇，安宫唑，Ｄａｎｏｃｒｉｎｅ，Ｄａｎｏｌ。

【药代动力学】口服易从胃肠吸收，餐后服用血浆浓度高于空腹３～４倍。在肝代谢，ｔ１／２为４．５ｈ，代谢物为乙炔睾酮类。经肾脏排泄，在体内无明显蓄积作用。

【作用与用途】本品是一种类固醇杂环化合物，具弱雄激素作用，还具有蛋白质同化作用和抗孕激素作用，主要作用于下丘脑和垂体，能抑制促性腺素的合成和释放，使雌激素、孕激素水平下降，抑制卵泡发育。也直接作用于子宫内膜，使之萎缩，经临床使用对治疗子宫内膜异位症效果显著。主要用于子宫内膜异位症、乳腺小叶增生、特发性血小板减少性紫癜。

【用法与用量】口服：①子宫内膜异位症，月经周期第１～３日开始，６００ｍｇ／ｄ，分３次口服，连续服用３～６个月。②乳腺小叶增生，１００～４００ｍｇ／ｄ，分２次服用，３～６个月为１个疗程。

【不良反应】

１．闭经。服药后经量减少较显著，但是随着剂量的增加，闭经的发生率也逐渐增加。停药后可很快恢复。

２．雄激素样作用。

３．长期服用可出现皮疹、头晕、头痛、肌肉痛和肝脏损伤，停药后可恢复正常。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．肝病时禁用，有肝病史者慎用，用药期间监测肝功能。

２．孕妇和哺乳期妇女禁用。

【药物相互作用】

１．与胰岛素合用容易产生耐药性。

２．与华法林合用，抗凝作用增强，易发生出血。

孕三烯酮Ｇｅｓｔｒｉｎｏｎｅ

其他名称：三烯高诺酮，内美通（Ｎｅｍｅｓｔｒａｎ）。

【药代动力学】口服几乎完全吸收。口服本品１．２５ｍｇ、２．５ｍｇ或５ｍｇ之后，药代动力学结果呈线性。ｔｍａｘ为２．８～３．１ｈ，ｔ１／２约为２４ｈ，服药后３ｄ血浆含量仅为最大血浆浓度的５％，第１次服药后３ｄ服第２次药后达稳态，无药物蓄积危险。主要在肝脏内代谢，由肾脏排出。

【作用与用途】本品为１９－去甲基睾酮的衍生物，抗早孕、抗着床，用作探亲避孕药。在临床应用中发现其抗雌激素和孕激素的作用而考虑用于治疗雌激素依赖性妇科疾病，治疗子宫内膜异位症，也用于治疗子宫肌瘤。

【用法与用量】口服：一般用量为２．５ｍｇ，月经第１日开始服用，每周２次，共６个月。探亲避孕，探亲当日服２片，以后每３ｄ服１片，或每周２次，每次１片，探亲结束后第２日再加服１片。

【不良反应】与剂量有关，主要有雄激素效应（脂溢、痤疮、多毛等）、同化效应（食欲增加、体重增加、水肿等）、低水平雌激素效应（潮热、性交痛等），少数患者有一过性腹痛、浅表性静脉炎和黄褐斑。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ。

【注意事项】严重的心血管疾病、血液病、栓塞性疾病、糖尿病、甲状腺功能亢进、恶性肿瘤、癌前病变患者及哺乳期妇女均不宜服用。

【药物相互作用】同时用抗癫痫药或利福平，能加速孕三烯酮的代谢，降低疗效。

替勃龙Ｔｉｂｏｌｏｎｅ

其他名称：利维爱（Ｌｉｖｉａｌ）。

【药代动力学】本品主要成分为７－甲基异炔诺酮，像其他的甾体化合物一样也是在肝脏内代谢，转化为代谢产物由粪、尿中排出。其中一些代谢产物可能与该药的生物活性有关。

【作用与用途】本品是含弱雌激素、孕激素和雄激素活性的十九碳甾体化合物，根据靶组织不同，其在体内的三种代谢物分别表现出雌激素、孕激素及弱雄激素活性，也称之为选择性雌激素活性调节剂。应用时不需要另外加用孕激素，阴道出血率也低，治疗自然绝经和手术绝经所引起的各种症状。适用于需要联合应用雌激素、孕激素、雄激素的情况。

【用法与用量】口服：１．２５～２．５ｍｇ／ｄ。整片吞服，不可咬嚼，一般症状在几周内即可改善，用３个月可获最佳效果，可连续长期服用。

【不良反应】发生率低，偶见体重变化、眩晕、皮脂分泌过多、皮肤病、阴道出血、头痛、肠胃不适、肝功能指标变化、面部毛须生长增加、胫前水肿。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ。

【注意事项】

１．糖尿病患者及运动员慎用。

２．不可作为避孕药使用。

３．严重肝病、激素依赖性肿瘤、血栓性静脉炎、血栓栓塞形成等心脑血管疾病患者禁用。

４．妊娠或怀疑妊娠者、不明原因的阴道流血者禁用。

【药物相互作用】

１．酶诱导物能加速７－甲基异炔诺酮的代谢，从而降低其活性。

２．７－甲基异炔诺酮致糖代谢异常，可减低糖耐量，合用时需要增加胰岛素或其他降糖药的用量。

３．服用７－甲基异炔诺酮，对抗凝药的敏感性增强，因为血中纤溶酶活性增强。

第二节 避孕药

一、短效避孕药

复方炔诺酮片ＣｏｍｐｏｕｎｄＮｏｒｅｔｈｉｓｔｅｒｏｎｅＴａｂｌｅｔｓ

其他名称：避孕片１号，ＮｏｒｅｔｈｉｓｔｅｒｏｎｅａｎｄＥｔｈｉｎｙｌｅｓｔｒａｄｉｏｌ。

【药代动力学】炔诺酮可从胃肠道吸收，１～２ｈ血浆药物浓度达峰值，表现为双相药代动力学性质，初始的分布相后是一延长的消除相，ｔ１／２为８ｈ或更长，作用持续２４ｈ。蛋白结合率高。经肝脏代谢后，给药剂量的５０％～８０％由尿排泄。

【作用与用途】抑制下丘脑分泌促性腺激素（ＧｎＲＨ），使垂体分泌的促卵泡生成素和黄体生成素不能出现排卵前高峰，导致不能排卵。改变宫颈黏液的性状，不利于精子的穿透。改变子宫内膜形态与功能，不利于受精卵着床。除作为避孕药外，尚可用于治疗功能性子宫出血、闭经等。

【用法与用量】口服：月经周期第５日开始，每晚服１片，连服２２ｄ，若漏服可于２４ｈ内补服１片。停药后１～５ｄ月经来潮，来潮第５日开始第２个周期服药。如停药后未来月经，于第７～８日开始服下一个周期药片，或改用其他避孕措施。

【不良反应】初服药时少数人可有恶心、呕吐、头晕等类似早孕反应，久服者可能有体重变化和白带增多。少数人在服药期间有少量子宫出血，可加服炔雌醇０．００５ｍｇ，每日１～２次，共３～５ｄ。

【制剂与规格】片剂：１／４量片含炔雌醇０．０３５ｍｇ、炔诺酮０．６２５ｍｇ。

【注意事项】

１．急性及慢性肝炎、肾炎、恶性肿瘤、糖尿病治疗过程中忌服。

２．血栓病、充血性心力衰竭、血液病、恶性高血压及肾源性高血压患者不用或慎用。

３．月经稀发、月经量过少、子宫内膜萎缩者不用。

４．哺乳期妇女禁用。

５．避孕药含在药片糖衣中，如糖衣潮解或脱落，会影响避孕效果。如有呕吐或腹泻，会影响药物吸收。

６．若连续发生２～３个月的闭经，应予停药。

７．服药期限以连续３～５年为宜，停药观察数月，体检正常者可再服用。

８．早期孕妇用本品有增加女胎外阴男性化及子代先天畸形的概率；即使停药仍可长时间作用于人体，故如需怀孕，以停药３～６个月再受孕为宜。

９．服用本品的吸烟妇女并发心脑血管疾病较不吸烟者多，吸烟妇女（特别是大于３５岁的）不宜服避孕药。

【药物相互作用】

１．利福平、氯霉素、氨苄西林、苯巴比妥、苯妥英钠、扑米酮、甲丙氨酯、非那西丁及吡唑酮类镇痛药等与该药同时服用可激活肝药酶，加速炔诺酮及炔雌醇在体内的代谢，导致避孕失败，应予注意。

２．维生素Ｃ可增强复方炔诺酮的作用。

３．复方炔诺酮使降压药的药效降低、抗凝药的抗凝效果降低、胰岛素和降糖药控制糖尿病的作用降低。

４．复方炔诺酮可使三环类抗抑郁药的作用增强。

复方左炔诺孕酮片ＣｏｍｐｏｕｎｄＬｅｖｏｎｏｒｇｅｓｔｒｅｌＴａｂｌｅｔｓ

【药代动力学】左炔诺孕酮口服吸收迅速，经０．５～２ｈ血药浓度达峰值。ｔ１／２为１０～２４ｈ，蛋白结合率为９３％～９５％，生物利用度为１００％。较多分布在肝、肾、卵巢及子宫。代谢物以葡萄糖醛酸盐和硫酸盐形式从尿和粪便中排出。

【作用与用途】左炔诺孕酮是目前国际上应用最为广泛的一种口服避孕药。

【用法与用量】月经周期的第５日开始，每日１片，连服２２ｄ，不能间断，最好在晚饭后或临睡前服用。下次月经周期第５日继续服药。

【不良反应】同避孕片１号。

【制剂与规格】片剂：含左炔诺孕酮０．１５ｍｇ、炔雌醇０．０３ｍｇ。

【注意事项】同避孕片１号。

【药物相互作用】

１．可使本品避孕效果降低的药物有：抗菌药，尤其是口服广谱抗菌药；药酶诱导剂，如利福平、苯巴比妥、苯妥英等。应避免同时服用。

２．本品可减弱抗高血压药、抗凝药及降血糖药的疗效。

３．本品可增强三环类抗抑郁药的疗效。

复方甲地孕酮片ＭｅｇｅｓｔｒｏｌａｎｄＥｔｈｉｎｙｌｅｓｔｒａｄｉｏｌＴａｂｌｅｔｓ

其他名称：避孕片２号。

【药代动力学】甲地孕酮从胃肠道吸收，主要从尿液排出，也可从粪便排出，代谢物为葡萄糖醛酸苷。

【作用与用途】甲地孕酮为高效孕激素，具有显著抑制排卵的作用，影响子宫内膜的转化作用，使内膜增生不良、分泌不足、腺体萎缩、间质蜕膜样变，不适宜孕卵着床。半衰期比左炔诺孕酮和炔诺孕酮短，代谢物主要从尿中排出。

【用法与用量】同复方左炔诺孕酮片。

【不良反应】

１．较常见的有胃肠道反应、痤疮、水肿、体重增加、过敏性皮炎、精神压抑、乳房疼痛、女性性欲改变、月经紊乱、子宫不规则出血或闭经。

２．少见的有头痛，胸、臀、腿特别是腓肠肌处疼痛，手脚麻木无力或疼痛，突然的不明原因的呼吸短促，突然言语发音不清，突然视力改变，复视，不同程度失明。

３．长期应用可引起肝功能异常，缺血性心脏病发生率增高，也有肾上腺功能亢进的表现如满月脸、体重增加、库欣综合征等。

４．早孕期应用可能发生后代生殖道畸形。

５．本品还可引起凝血功能异常和阻塞性黄疸。

【制剂与规格】片剂：全量片、１／２量片、１／４量片。全量片每片含甲地孕酮４ｍｇ、炔雌醇０．０５ｍｇ；１／２量片每片含甲地孕酮２ｍｇ、炔雌醇０．０３７５ｍｇ；１／４量片每片含甲地孕酮１ｍｇ、炔雌醇０．０３５ｍｇ。

【注意事项】同避孕片１号，但出血少于避孕片１号，而闭经、抑郁、头痛、性欲减弱较避孕片１号多。睡前服用，可减轻不良反应。

【药物相互作用】同避孕片１号。

口服避孕片０号

【药代动力学】同避孕片１号。

【作用与用途】同避孕片１号。

【用法与用量】同避孕片１号。

【不良反应】出血和闭经发生率介于避孕１号和２号之间。

【制剂与规格】片剂：每片含炔雌醇０．０３５ｍｇ、炔诺酮０．３ｍｇ、甲地孕酮０．５ｍｇ。

【注意事项】同避孕片１号。

【药物相互作用】同避孕片１号。

复方１８－甲基炔诺酮ＣｏｍｐｏｕｎｄＮｏｒｇｅｓｔｒｅｌ

【作用与用途】同避孕片１号，对子宫内膜转化作用及抗排卵作用强于１号和２号，并有弱的雄激素活性和促进蛋白合成的作用。

【用法与用量】同避孕片１号。

【不良反应】同避孕片１号。

【制剂与规格】片剂：每片含炔雌醇０．０３ｍｇ、１８－甲基炔诺酮０．３ｍｇ。

【注意事项】同避孕片１号。

【药物相互作用】同避孕片１号。

去氧孕烯炔雌醇ＤｅｓｏｇｅｓｔｒｅｌａｎｄＥｔｈｉｎｙｌｅｓｔｒａｄｉｏｌ

其他名称：复方地索高诺酮，妈富隆（Ｍａｒｖｅｌｏｎ）。

【药代动力学】去氧孕烯（地索高诺酮）本身无活性，但进入内脏和肝脏后，迅速而完全代谢为活性代谢物３－酮基－去氧孕烯，口服后１～３ｈ达到血清峰浓度，ｔ１／２约为１６ｈ。炔雌醇口服可被胃肠道吸收，能与血浆蛋白中度结合，在肝内代谢，大部分以原形排出，约６０％由尿排泄。

【作用与用途】本品为速效、短效避孕药，避孕机制是显著抑制排卵和阻止孕卵着床，并使宫颈液黏稠度增加，精子穿透阻力增大，从而发挥速效避孕作用。

【用法与用量】每片含孕激素去氧孕烯０．１５ｍｇ和雌激素０．０３ｍｇ。月经来潮的第１日即开始服用第１片，连续服用２１ｄ，然后停药７ｄ，再开始服用第２个周期的药物，分娩后服药可在首次月经来潮的第１日开始。

【不良反应】副作用发生率低，开始应用时可有不规则阴道出血，６个月后减少。尚有恶心、头痛、乳房胀痛、体重增加、情绪波动等。

【制剂与规格】片剂：每片含去氧孕烯１５０μｇ、炔雌醇３０μｇ。

【注意事项】

１．本品影响体重较小，对月经周期进行良性调控，减少经量，缓和痛经等，并且对有痤疮妇女的皮肤可产生有利的影响。

２．在停用以后，即可恢复每月排卵，特别适合于新婚夫妇使用。

３．哺乳期妇女、严重肝功能障碍者、大量吸烟者禁用。

【药物相互作用】

１．使性激素清除率增高的药物如苯妥英钠、苯巴比妥和利福平，可能导致突破性出血或避孕失败。奥卡西平、托吡酯和灰黄霉素可能会导致避孕失败。

２．炔雌醇与抗高血压药物同时应用可降低抗高血压作用。

３．本品可降低他莫昔芬的治疗效果。

４．本品可增加钙剂的吸收。

５．本品可减低糖耐量，糖尿病患者应增加胰岛素或其他降糖药的剂量。

孕二烯酮Ｇｅｓｔｏｄｅｎｅ

其他名称：敏定偶（Ｍｉｎｕｌｅｔ）。

【药代动力学】口服吸收迅速而完全，经１～２ｈ血药浓度达峰值。生物利用度１００％，ｔ１／２为１８ｈ。

【作用与用途】本品是孕激素作用最强而使用剂量最低的一种避孕药。避孕的机制包括改变子宫颈黏液的性状（使精子难以穿透），以及改变子宫内膜的时相（使受精卵着床的可能性减小）；避孕效果可靠，周期控制好，可用于调整月经周期等。对脂代谢能产生有利影响，提高高密度脂蛋白的含量，是目前最为理想的口服避孕药。

【用法与用量】在月经周期的第１日，根据包装上标记的箭头方向，每日服用１片白色活性药片，直到２１片药片全部服完。此后，按照盒上标记的箭头所示，在以后的７ｄ里每日服用１片红色无活性药片，共服２８片。撤退性出血通常发生在最后一片白色活性药片服下后２～４ｄ，服用本品后的第１个月经周期将比往常短一些，为２３～２４ｄ。

【不良反应】

１．最常见的是恶心、呕吐，随着继续用药，发生率下降。

２．其他有阴道出血、闭经、乳房胀痛、体重改变、胆汁淤积性黄疸、偏头痛、子宫肌瘤增大、抑郁、糖耐量下降、对角膜接触镜不能耐受、外阴／阴道白色念珠菌病及皮肤的色素沉着等。

【制剂与规格】片剂：白色药片含炔雌醇０．０３０ｍｇ、孕二烯酮０．０７５ｍｇ；红色药片为安慰剂。

【注意事项】

１．为了获得最大避孕效能，必须按规定每日服用，两次服药间隔不超过２４ｈ。

２．患有或曾有血栓性静脉炎、血栓栓塞病史及存在这类疾病易感因素或原发疾病者禁用。

３．患有或曾有脑血管或冠状动脉病变者禁用。

４．确诊或疑患乳腺癌或子宫内膜癌者禁用。

５．诊断未明的阴道出血者禁用。严重的肝功能不全者肝脏肿瘤患者禁用。

６．对具有抑郁症病史的妇女应细致观察，如果抑郁症复发且程度严重时，应停药。

７．服用口服避孕药的妇女不得吸烟。

【药物相互作用】

１．可升高本品血药浓度的药物有阿伐他汀、维生素Ｃ及肝药酶抑制剂如氟康唑等。三乙酰竹桃霉素与复方口服避孕药同时使用，可能会增加发生肝内胆汁淤积症的风险。

２．可使本品避孕效果降低的药物：抗菌药，尤其是广谱抗菌药；药酶诱导剂，如利福平、苯巴比妥、苯妥英等。应避免同时服用。

３．本品影响其他药物的疗效，使其作用减弱的有抗高血压药、抗凝药及降血糖药；使其疗效增强的有三环类抗抑郁药。

复方醋酸环丙孕酮片ＣｏｍｐｏｕｎｄＣｙｐｒｏｔｅｒｏｎｅＡｃｅｔａｔｅＴａｂｌｅｔｓ

其他名称：达英－３５。

【药代动力学】醋酸环丙孕酮口服吸收完全，几乎专一地和血浆清蛋白结合。１．６ｈ达到血清最高浓度１５ｎｇ／ｍＬ。部分以原形从胆汁排泄，大多数代谢产物，以药物原形和代谢物３∶７的比例从尿和胆汁排出。

【作用与用途】炔雌醇环丙孕酮片可用于口服避孕，也可用于治疗妇女雄激素依赖性疾病，如痤疮、妇女雄激素性脱发、轻型多毛症，以及多囊卵巢综合征患者的高雄性激素表现。

【用法与用量】每日１片，连服２１ｄ。没有使用激素避孕药的妇女自然月经周期的第１日开始服药，也可以在第２～５日开始，但推荐在第１个治疗周期服药的前７ｄ内加用屏障避孕法。从另一种口服避孕药改服本品最好是在服用完最后一片活性药片后，立即开始服用复方醋酸环丙孕酮片。停药７ｄ后开始下一盒药，通常在该周期最后一片药服完后２～３ｄ开始出血，而在开始下一盒药时出血可能尚未结束。

【不良反应】

１．乳房触痛、疼痛、增大。

２．中枢神经系统头痛、偏头痛、性欲改变、情绪抑郁或改变。

３．胃肠道恶心、呕吐、其他胃肠道主诉。

４．皮肤多种皮肤疾病（如皮疹、结节性红斑、多形红斑）。

５．泌尿生殖系统阴道分泌物改变。

６．其他体液潴留、体重变化、过敏反应、肝功能异常、血清三酰甘油升高等。

【制剂与规格】片剂：复方制剂每片含醋酸环丙孕酮２ｍｇ、炔雌醇０．０３５ｍｇ。

【注意事项】

１．如果服用炔雌醇环丙孕酮片期间发生妊娠，应立即停药。

２．醋酸环丙孕酮可进入哺乳妇女的乳汁，哺乳期禁用。

３．同时使用微粒体酶诱导药物时，应该在用药期间和停药后２８ｄ内加用屏障避孕方法。

４．接受抗生素（除了利福平和灰黄霉素）治疗的妇女应加用屏障避孕方法至停药后７ｄ。

【药物相互作用】药物相互作用导致性激素清除率增加的药物，可引起突破性出血和口服避孕失败。已确定的药物有乙内酰脲、巴比妥酸盐、扑米酮、卡马西平和利福平；怀疑的药物有奥卡西平、托吡酯、非尔氨酯和灰黄霉素。

二、长效避孕药

复方炔雌醚

其他名称：长效避孕片１号，ＱｕｉｎｅｓｔｒｏｌａｎｄＣｈｌｏｒｍａｄｉｎｏｎｅ。

【药代动力学】炔雌醚为长效雌激素，口服后很快在消化道内吸收进入血液循环并维持在血液内的高浓度，然后储藏于脂肪组织中缓慢释放，起长效作用。从脂肪释出后主要代谢为炔雌醇形式后再起作用。

【作用与用途】本品由人工合成孕激素及长效雌激素配伍制成，储存于脂肪内，缓慢释放，起长效作用。主要防止子宫内膜增生并转化为分泌期内膜然后脱落。抑制卵泡发育及排卵过程，停药后此抑制作用可恢复。每服１次，可达到避孕１个月的目的。

【用法与用量】口服：首次服药在月经周期第５日，隔２０ｄ服第２次，以后每月１次，每次１片，均在月经周期的第５日服。

【不良反应】

１．可出现类早孕反应，如恶心、头晕、嗜睡、食欲不振等，少数人有毛发脱落、乳胀、面部色素沉着等。

２．也有人出现经量增多或经量减少甚至闭经。

【制剂与规格】片剂：每片含炔雌醚３．３ｍｇ、氯地孕酮１５ｍｇ。

【注意事项】

１．欲停用长效药时，应在月经周期第５日改服短效药。

２．为慎重起见，停药６个月以后再妊娠较为安全。

３．患急慢性肝肾疾病、糖尿病、生殖道肿瘤或其他部位恶性肿瘤、血栓和栓塞性疾病、高血压者及哺乳期妇女禁用。

４．服药过程中出现连续３个月闭经，应停药查明原因。

【药物相互作用】

１．与抗凝药同时用，雌激素可降低抗凝效应，必须同时用时应调整抗凝药剂量。

２．与巴比妥类、苯妥英钠、扑米酮、卡马西平、利福平等同时应用可减低雌激素的应用。

３．与三环类抗抑郁药同时使用，大量的雌激素可增强抗抑郁药的不良反应，同时降低其应有的效应。

４．与抗高血压药同时应用可降低抗高血压作用。

５．本品降低他莫昔芬的治疗效果。

６．本品可增加钙剂的吸收。

复方炔诺孕酮２号片ＱｕｉｎｅｓｔｒｏｌａｎｄＮｏｒｇｅｓｔｒｅｌ

【药代动力学】同长效避孕片１号。

【作用与用途】主要成分炔雌醚具有抗生育作用。炔雌醚口服吸收后贮存在脂肪内，缓慢释放，故而达到长效作用。炔诺孕酮能使子宫内膜转化，造成有规则的撤退性出血，类似一个人工周期，在长效口服避孕药物中起到辅助作用。

【用法与用量】全量片第一周期：月经周期第５日服第１片，第２５日服第２片，以后每月服１片。

【不良反应】

１．可出现类早孕反应。多发生在第一次服药后。

２．白带增多。

３．月经失调、闭经。

４．长期服药部分妇女发生体重增加、血压升高。

【制剂与规格】片剂：每片含炔诺孕酮１０ｍｇ、炔雌醚２ｍｇ。

【注意事项】

１．目前认为长效避孕药物一般以服用５年为宜。

２．服药期间及停药１年内以终止妊娠为宜。

３．其他同短效避孕药。

【药物相互作用】同长效避孕片１号。

复方次甲氯地孕酮月服片

【作用与用途】同复方炔诺孕酮２号片。

【用法与用量】同复方炔诺孕酮２号片。

【不良反应】同复方炔诺孕酮２号片。

【制剂与规格】片剂：全量片每片含炔雌醚３．３ｍｇ、次甲基氯地孕酮１０ｍｇ；减量片每片含炔雌醚２．５ｍｇ、氯地孕酮１２ｍｇ。

【注意事项】同复方炔诺孕酮２号片。

【药物相互作用】同复方炔诺孕酮２号片。

三、长效避孕针

【药代动力学】多由长效雌激素和长效孕激素合成，其药代动力学分别见各成分药。

【作用与用途】能有效地抑制促卵泡生成素和黄体生成素的周期性分泌高峰，使卵巢不排卵，达到避孕的目的。同时亦影响子宫内膜的抗着床作用，使输卵管蠕动减弱，影响受精卵的运送，增加宫颈黏液的黏稠度，不利于精子穿透。每月肌内注射１次，可避孕１个月。

【用法与用量】肌内注射：①避孕针１号（复方己酸羟孕酮注射液），第１个月于月经周期第５日深部肌内注射２支，以后每月于月经周期第１０～１２日注射１支。②复方甲地孕酮，第１个月于月经周期第５日和第１２日各肌内注射１支，以后每月于月经周期第１０～１２日肌内注射１支。③改良甲地孕酮，用法同复方甲地孕酮。④复方炔诺酮庚酸酯１号，第１个月于月经第５日肌内注射２支或经期第５日及第１５日各肌内注射１支，以后每月于月经周期第１０日肌内注射１支。⑤减量复方炔诺酮庚酸酯１号，同复方炔诺酮庚酸酯１号。⑥复方炔诺酮庚酸酯２号，第１个月于月经第５日肌内注射１支，以后每隔２个月经周期或每６０ｄ肌内注射１支。⑦甲羟孕酮注射液，在月经周期第２～５天肌内注射１支，以后每３个月注射１支。产妇在分娩后４周开始注射，流产后可即刻注射。

【不良反应】

１．用药早期可出现类早孕反应，如头晕、乏力、恶心、食欲不振、嗜睡等，以后随用药周期的增加反应逐渐消失。

２．月经改变，如月经周期缩短，经期延长、突破性出血及滴注出血，甚至闭经。

【制剂与规格】

避孕针１号（油剂）：每支含己酸羟孕酮２５０ｍｇ、戊酸雌二醇５ｍｇ。

复方甲地孕酮（微晶水混悬液）：每支含甲地孕酮２５ｍｇ、环戊烷丙酸雌二醇５ｍｇ。

改良甲地孕酮（油剂）：每支含甲地孕酮２５ｍｇ、１７－雌二醇３．５ｍｇ。

复方炔诺酮庚酸酯１号（油剂）：每支含炔诺酮庚酸酯８０ｍｇ、戊酸雌二醇５ｍｇ。

减量复方庚炔诺酮１号（油剂）：每支含炔诺酮庚酸酯５０ｍｇ、戊酸雌二醇５ｍｇ。

复方炔诺酮庚酸酯２号（油剂）：每支含炔诺酮庚酸酯２００ｍｇ、环戊醚炔雌醇０．５ｍｇ。

甲羟孕酮注射液：每支１ｍＬ，含微晶甲羟孕酮１５０ｍｇ。

【注意事项】同口服避孕药。

【药物相互作用】同口服避孕药。

四、探亲避孕药

探亲避孕药为探亲时女性口服避孕药，适用于夫妇分居两地者。在月经周期的任何一日服用，都能发挥避孕效果。

双炔失碳酯ＡｎｏｒｅｔｈｉｎｄｒａｎｅＤｉｐｒｏｐｉｏｎａｔｅ

其他名称：５３号抗孕片。

【作用与用途】本品可抑制排卵、缩短黄体期和减少孕酮的释放，可使宫颈黏液变稠，阻碍精子的穿透。服药时间越早，影响子宫内膜正常发育的程度就越明显。若在卵泡期服药，可使子宫内膜的增殖和蜕膜的形成受抑制，导致腺体发育不良，分泌减少；同时延缓受精卵在输卵管中的运行速度，影响受精卵的着床。用于探亲和新婚夫妇使用。

【用法与用量】于首次房事后立即服１片，次晨需加服１片，以后每日１片，每月不少于１２片。如果探亲结束未服完１２片，则需每日１片，直至服满１２片。如用于工具避孕失败后的紧急避孕或突发性性交的补救，需要立即服用１片，或次日晨服１片，当晚再服１片，以后每日１片，连服３ｄ。

【不良反应】

１．不良反应较明显，服药初期常见恶心、呕吐、头晕、乏力、嗜睡等类早孕反应，必要时对症处理。

２．偶有阴道出血、白带增多、乳胀、乳头颜色变深、腹胀、食欲不振、口干等。

３．少数人月经周期、月经量有不同程度的改变。

【制剂与规格】片剂：每片含双炔失碳酯７．５ｍｇ、咖啡因２０ｍｇ及维生素Ｂ６３０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品只作为夫妇分居两地探亲时按规定服用，探亲时间短者也应服满１０～１２片，一年内最多服用２个周期，不应作为房事后避孕药长期服用，以免影响肝功能。

２．肝肾疾病患者、哺乳期妇女或腹泻妇女禁用。

３．如必须在性交前服药者，可在性交前１ｈ内服用。

４．本品应吞服，勿嚼碎或外用。

甲地孕酮探亲避孕片ＭｅｇｅｓｔｒｏｌＡｃｅｔａｔｅ

其他名称：探亲１号片。

【药代动力学】本品从胃肠道吸收，主要从尿液排出，也可从粪便排出，代谢物为葡萄糖醛酸苷。

【作用与用途】甲地孕酮为一高效孕激素，除与雌激素配伍用作为口服避孕药外，单独使用本品作为速效避孕药。主要用于：抑制排卵；改变宫颈黏液的理化性状；干扰子宫内膜的正常转化，抗受精卵着床。适用于分居两地的夫妇临时短期探亲时服用，服用时不受月经限制。在月经周期的任何一日开始服用都能发挥避孕效果。

【用法与用量】房事前８～１０ｈ服１片，当晚加服１片，以后每晚服１片，直至探亲结束，次日晨再服１片。

【不良反应】

１．探亲避孕药为单纯孕激素，恶心、头晕少见，程度轻，常不需治疗。大剂量时可见胃肠道不适，头痛，突破性出血率为１．５％～５％。

２．长期应用可引起肝功能异常及缺血性心脏病发病率上升。

３．偶见腿痛，特别是腓肠肌疼痛。

４．妊娠早期应用可发生后代生殖道畸形（多为尿道下裂）。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ。

【注意事项】服药期间不能停药，一般停药后１周月经来潮，不能作为长期避孕药。余同短期口服避孕药。

【药物相互作用】同短期口服避孕药。

炔诺酮探亲丸ＮｏｒｅｔｈｉｓｔｅｒｏｎｅＶａｃａｔｉｏｎＰｉｌｌ

其他名称：探亲避孕丸。

【药代动力学】炔诺酮可从胃肠道吸收，１～２ｈ血浆药物浓度达峰值，表现为双相药代动力学性质，初始的分布相后是一延长的消除相，ｔ１／２为８ｈ或更长，作用持续２４ｈ。蛋白结合率高。经肝脏代谢后，给药剂量的５０％～８０％由尿排泄。

【作用与用途】同探亲１号片。

【用法与用量】口服：探亲当日起，每晚服１丸，连续服用，同居１４ｄ需服１４丸。探亲１个月者，服完１４丸后接服短效口服避孕药，至探亲结束。

【不良反应】同探亲１号片，但突破性出血约占１．５％。服药后月经量改变较大，常有恶心。

【制剂与规格】滴丸剂：５ｍｇ。

【注意事项】同探亲１号片。

【药物相互作用】同短期口服避孕药。

甲醚抗孕片

【作用与用途】醋炔醚为作用较强的孕激素，其活性比炔诺酮强两倍，并有弱雌激素活性。口服大剂量其作用维持时间约两周，具有抗排卵作用和抗着床作用，主要影响卵子运行速度和抑制子宫内膜的发育，使卵子运动与内膜发育不同步，从而阻碍孕卵着床。与甲地孕酮配伍组成甲醚抗孕膜，为一种新型的复方孕激素事后避孕药，口服有效，也可口含舌下，从口腔黏膜吸收，妇女服药不受月经周期限制，任何一日服用均可产生避孕效果。

【用法与用量】口服：探亲当日中午服１片，以后每次房事后服１片。临时探亲时，第一次加用工具避孕。

【不良反应】同探亲１号片。

【制剂与规格】片剂：每片含甲地孕酮０．５５ｍｇ、醋炔醚０．８８ｍｇ。

【注意事项】同短期口服避孕药。

１８－甲基炔诺酮探亲片１８－ＭｅｆｈｙｌｎｏｒｅｔｈｉｓｔｅｒｏｎｅＶａｃａｔｉｏｎＰｉｌｌ

【作用与用途】同探亲１号片。

【用法与用量】探亲前１～２ｄ起每晚服１片，探亲超过１５ｄ，则以后７ｄ改服避孕片１号或２号短效药，至探亲结束。

【不良反应】同探亲１号片，但在停药后１０ｄ才会发生撤药性出血。

【制剂与规格】片剂：３ｍｇ。

【注意事项】同探亲１号片。

五、缓释避孕药

缓释避孕药是将避孕药（主要是孕激素）与具备缓慢释放性能的高分子化合物制成多种剂型，在体内持续恒定进行微量释放，起长效避孕作用。

（一）皮下埋植剂

Ｄ－炔诺孕酮埋植剂Ｌｅｖｏ－ｎｏｒｇｅｓｔｒｅｌＩｍｐｌａｎｔ

其他名称：Ｎｏｒｐｌａｎｔ。

【作用与用途】本品属缓释制剂，植入后药物即开始释放进入血液，经２４ｈ达有效浓度，每日持续释放药物３０μｇ。其作用机制和一般单纯孕激素避孕药相同，抑制排卵，增加宫颈黏液黏稠度，使子宫内膜变薄、增殖欠佳，阻止孕卵着床。临床用于不愿绝育而需随时恢复生育的妇女。

【用法与用量】于月经周期第７日内在左上臂内侧做皮下扇形插入，放置后２４ｈ开始发挥避孕作用。ＮｏｒｐｌａｎｔⅠ使用年限为５～７年，Ｎｏｒｐｌａｎｔ２使用年限为３～５年。

【不良反应】

１．主要是不规则少量阴道流血或滴注出血，少数闭经。一般３～６个月后可逐渐减轻及消失。可用止血剂或激素止血，常用炔雌醇，每日１～２片（０．０５～０．１ｍｇ），连续数日，不超过两周，止血后停药。

２．少数妇女出现类早孕反应，如恶心、头晕、乳房胀痛、乏力、嗜睡等，程度多较轻微，一般不需处理。

３．偶见体重增加、血压上升、痤疮、精神抑郁或性欲改变等情况。

【制剂与规格】此装置的第一代产品称为ＮｏｒｐｌａｎｔⅠ，有６根硅胶棒，每个含左旋１８－甲基炔诺酮（ＬＮＧ）３６ｍｇ，总量为２１６ｍｇ。第二代称为ＮｏｒｐｌａｎｔⅡ，只需两根硅胶棒，每根含ＬＮＧ７０ｍｇ，总量为１４０ｍｇ。

【注意事项】

１．用此药避孕，如果妊娠，应警惕异位妊娠。

２．埋植剂不宜放置过深。若埋入脂肪或肌层，会造成取出困难。

Ｊａｄｅｌｌｅ埋植剂

【作用与用途】同Ｎｏｒｐｌａｎｔ。ｔ１／２为１３～１８ｈ，取出后生育力恢复迅速。约８４％使用者取出Ｊａｄｅｌｌｅ后一年内妊娠。

【用法与用量】用法同上，一次放置可有效避孕５年。

【不良反应】主要不良反应同Ｎｏｒｐｌａｎｔ，亦为月经紊乱，子宫不规则出血、延长出血，点滴出血、月经量过多或闭经，随时间延长，月经紊乱减轻。

【制剂与规格】Ｊａｄｅｌｌｅ为改进的Ｎｏｒｐｌａｎｔ２，是两根以５０％Ｄ－炔诺酮（ＬＮＧ）与５０％聚二甲基硅氧烷均匀混合作内芯，外覆盖聚乙二醇醋酸乙烯酯（ＥＶＡ）薄膜控制ＬＮＧ释放率的硅胶囊管。每根含ＬＮＧ７５ｍｇ，两根共含１５０ｍｇ。已由美国ＦＤＡ批准使用期５年。

【注意事项】同Ｎｏｒｐｌａｎｔ。

Ｉｍｐｌａｎｏｎ埋植剂

【作用与用途】本品即依托孕烯皮下埋植剂。依托孕烯（Ｅｔｏｎｏｇｅｓｔｒｅｌ，ＥＮＧ，过去称为３－酮去氧孕烯）是去氧孕烯活性代谢物，与孕激素受体的结合力比左旋１８－甲基炔诺酮高出３～５倍，但雄激素作用很小。Ｉｍｐｌａｎｏｎ埋植后平均释放率为３０～４０μｇ／ｄ，抑制排卵的血浓度为３０μｇ／ｄ。其作用机制和一般单纯孕激素避孕药相同。

【用法与用量】用法同上，一次放置可有效避孕３年。

【不良反应】也和Ｎｏｒｐｌａｎｔ类似，主要为月经紊乱，表现为月经频发或稀发。月经频发和延长出血为中止使用的主要原因。８５％的月经不正常者在使用１年后改进。其他不良反应如乳房疼痛、痤疮、阴道炎等和Ｎｏｒｐｌａｎｔ使用者相似或稍低。

【制剂与规格】本品为荷兰欧加农药厂研制生产的单根非生物降解埋植剂，是含６８ｍｇ依托孕烯的单纯孕激素制剂。

【注意事项】同Ｄ－炔诺孕酮埋植剂。

Ｎｅｓｔｅｒｏｎｅ埋植剂

【作用与用途】本品为强孕激素，无雌激素或雄激素活性，亦不显示糖皮质激素样活性，不和性激素结合球蛋白（ＳＨＢＧ）结合。口服大部分在肝内代谢失活，经口服无生物活性，即使少量通过乳汁进入婴儿体内，对婴儿亦无影响，是哺乳期妇女较理想的埋植避孕剂。植入体内后的释放速率为４５～５０μｇ／ｄ。

【用法与用量】用法同上，一次放置可有效避孕２年，是哺乳期妇女较理想的埋植避孕剂。

【不良反应】同Ｎｏｒｐｌａｎｔ类似。

【制剂与规格】本品为美国人口理事会在Ｎｏｒｐｌａｎｔ后继续研制的单根新一代单纯孕激素皮下埋植剂，含孕激素Ｎｅｓｔｅｒｏｎｅ（１６－亚甲基－１７－乙酰氧基－１９－去甲黄体酮，简称ＳＴ－１４３５）７６～８２ｍｇ。

【注意事项】同Ｎｏｒｐｌａｎｔ。


（二）缓释阴道避孕环（ＣＶＲ）

避孕药物装在环状载体上放入阴道，利用阴道黏膜上皮可直接吸收药物进入血循环产生避孕效果。

ＳＴ－１４３５阴道环

【作用与用途】ＳＴ－１４３５阴道环的ＳＴ－１４３５药由我国首先合成，是含孕激素不含雄激素和雌激素活性的避孕药。与硅胶混合制成缓释系统的阴道避孕环，因释放快，避孕期仅６个月。ＳＴ－１４３５药由小肠吸收，在肝内代谢失活，全身血循环中浓度很低，故口服无效，但在乳汁中含量极少，是哺乳期妇女避孕首选药具。可连续使用３个月，月经期不需取出，有效率为９６．３％，脱落率为４．６％。

【用法与用量】阴道环使用的方法有多种，常用的方法为于月经周期第５日将环放入阴道达到后穹隆或子宫颈上，留置３周后取出。由于孕激素的撤离，子宫内膜发生撤退性出血而来月经。可如此反复应用。亦可将环留置阴道内３个月，甚或１～２年而连续使用。

【不良反应】与其他单孕激素制剂基本相同。

【制剂与规格】国内研制的硅胶阴道环为直径４ｃｍ、具有弹性的空芯软硅橡胶环，空芯内含甲地孕酮２５０ｍｇ，体外测定每日释放１００～２００μｇ。

【注意事项】子宫脱垂、阴道前后壁膨出者及慢性咳嗽、便秘者不宜使用。

依托孕烯－炔雌醇阴道环

其他名称：ＥＮＧ－ＥＥ。

【作用与用途】ＥＮＧ是去氧孕烯代谢活性产物。阴道环仅在每个周期开始时达到药物峰值浓度，ＥＥ最大血清浓度在环放置后２ｄ即可达到，ＥＮＧ则在放置１周时达到。阴道环的激素吸收避免了口服后肝脏首关效应和胃肠道干扰，故可使用较低剂量。ＥＮＧ和ＥＥ的ｔ１／２分别为３０ｈ和４５ｈ。

【用法与用量】环可由妇女自行放置取出，阴道内放置３周，取出１周，每月更换一个新环。

【不良反应】

１．取出阶段发生撤退性出血。

２．偶有头痛、阴道炎、白带增多、性欲降低、恶心、乳房胀痛等。

【制剂与规格】本品释放ＥＮＧ１２０μｇ／ｄ和炔雌醇２０μｇ／ｄ，其直径为５４ｍｍ，粗４ｍｍ。

【注意事项】同ＳＴ－１４３５阴道环。

ＬＮＧ宫内释放系统

其他名称：ＬＮＧ－ＩＵＳ，曼月乐（Ｍｉｒｅｎａ）。

【作用与用途】本品是一种长效、低妊娠率、安全的避孕方法。通过孕激素局部作用，改变宫颈黏液性质，抑制子宫内膜发育，达到避孕目的。使用本品不影响月经周期中体内雌激素水平，对卵巢功能无明显干扰。除高效避孕外，可使月经量明显减少，使用３个月经量减少８６％。ＬＮＧ导致月经减少、闭经是药物对子宫内膜局部影响，作用可逆，对健康无影响，特别适用于月经过多又有避孕需求的妇女。

【用法与用量】宫内放置。每日向宫内释放２０μｇＬＮＧ，有尾丝，使用期限５年。

【不良反应】

１．滴注出血、暂时性闭经、月经量减少。

２．可发生孕激素的不良反应，如痤疮、多毛、乳房胀痛、水钠潴留等。

【制剂与规格】本品是目前公认性能优良宫内释放系统，含有ＬＮＧ５２ｍｇ。

【注意事项】

１．放置后最初３～６个月可能会出现点状出血或经间期出血。随着放置时间的延长，可能会出现闭经，一旦取出，月经和生育会迅速恢复。

２．必须按宫内节育器常规进行操作，由专门技术人员放置，严格执行无菌操作。

（三）微球与微囊避孕针

微球与微囊避孕针是近年发展的一种新型缓释系统的避孕针，采用具有生物降解作用的高分子化合物与甾体避孕药混合或包裹制成。

【作用与用途】主要用于抑制排卵，并影响宫颈黏液稠度和抑制子宫内膜发育，是一种效果较好的长效避孕药。

【用法与用量】庚炔诺酮微球针剂、左旋１８－甲基炔诺酮微球针剂、肟高诺酮微球针剂，此三种针剂每３个月皮下注射一次，可避孕３个月；微囊复方甲地孕酮避孕针于月经第５日肌内注射１支，每月１次。

【不良反应】

１．胃肠道反应有恶心、呕吐、食欲减退等。

２．乳房有胀痛感，随用药次数增加而减少。

【制剂与规格】庚炔诺酮微球针剂：每支含６５ｍｇ或１００ｍｇ。左旋

１８－甲基炔诺酮微球针剂：每支含５５０ｍｇ。肟高诺酮微球针剂：每支含

５０ｍｇ。微囊复方甲地孕酮避孕针：每支１ｍＬ，含甲地孕酮２５ｍｇ、环戊丙酸雌二醇５ｍｇ。

六、外用避孕药

壬苯醇醚Ｎｏｎｏｘｉｎｏｌ

其他名称：乐乐迷。

【作用与用途】壬苯醇醚为非离子型表面活性剂。主要通过与精子细胞膜相互作用，改变精子的渗透压，使其内部结构裂解而杀死精子；或使精子失去活力，不能进入宫口，以达到避孕的目的。

【用法与用量】性交前女方将两张纸之间的药膜取下揉成小团，用手指将它推入阴道深处。如感到粘在手指上，可旋转１周使之推入阴道深处。１０ｍｉｎ后待药膜溶解后再性交。但值得注意的是每次性交都要用１张药膜，否则杀精子不彻底，易失败。

【不良反应】

１．无全身不良反应，基本无禁忌证。

２．偶见过敏反应，可使女性外阴或阴道甚至男性阴茎发生较严重的刺激症状，如局部瘙痒、疼痛。

３．少数患者局部有轻度刺激症状，阴道分泌物增多。

【制剂与规格】膜剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．房事后６～８ｈ不冲洗阴道。

２．避孕膜放入阴道内后３０ｍｉｎ内未行房事，必须再次放药方可再行房事。

３．置阴凉干燥处保存。

孟苯醇醚Ｍｅｎｆｅｇｏｌ

其他名称：避孕灵。

【作用与用途】孟苯醇醚为非离子表面活性剂，具有较强的杀精子作用。药膜进入阴道后，能迅速溶解发挥杀精子作用，同时形成黏稠液，又能阻碍精子的运动，增强避孕效果。环形片放入阴道后即产生浓厚泡沫，阻挡精子运动，也有利于提高避孕效果。

【用法与用量】每次同房前，由女方取１片（或１张）放入阴道推至深处，５ｍｉｎ后即可进行房事，每次性交需用新的药膜（片）。

【制剂与规格】膜剂：６０ｍｇ。

【注意事项】

１．初用时，男女双方生殖器可有发热感，使用几次后即能习惯。

２．环形片较疏松，使用时注意折裂；应将瓶塞盖紧，防止吸潮。本片有效时间为１ｈ，如放入超过１ｈ进行房事，需再放１片。

烷苯醇醚Ａｌｆｅｎｏｘｙｎｏｌ

其他名称：烷苯聚醇醚。

【作用与用途】本品为非离子型表面活性剂，具有很强的杀精子作用，其活性与壬苯醇醚相当。局部外用能损害精子顶体，破坏精子的膜结构，使精子失去穿透卵子的能力，从而发挥避孕效应。

【用法与用量】女用时，房事前将药膜１张揉成松软小团，将其推至阴道深处，约１０ｍｉｎ后进行房事。栓剂每次１粒，置阴道深处，经５ｍｉｎ再行房事。男用时，将药膜一张折成双折，贴在阴茎头上，推入女方阴道深处，约５ｍｉｎ后进行房事。

【不良反应】常见有阴道分泌物增多、局部烧灼感、外阴瘙痒等，随用药次数增加而逐渐减少。

【制剂与规格】膜剂：５０ｍｇ。栓剂：１００ｍｇ。

壬苯醇醚栓ＮｏｎｏｘｉｎｏｌＳｕｐｐｏｓｉｔｏｒｉｅｓ

其他名称：妻之友。

【作用与用途】壬基酸氧化烯具有很强的杀精子作用，栓剂的基质棕榈油能使精子停止活动，共同起避孕作用。

【用法与用量】在行房前３～５ｍｉｎ将一枚药锭塞入阴道深处即可。若行房进行超过３０ｍｉｎ仍未射精时，应再多塞一枚。另外如产后半年之女性，每次应使用两枚。

【不良反应】同壬苯醇醚膜。

【制剂与规格】栓剂：每粒含壬基酸氧化烯０．０８ｇ。

【注意事项】药物在体温温度下溶化，如果药物因为气温过高而变形，其效力并不减弱。遇到以上情况可将原包装放入温水中，在其完全溶化后再放入冰箱中，药物可恢复原状。

七、男用避孕药

棉酚Ｇｏｓｓｙｐｏｌ

【药代动力学】从动物体内消失一半的时间为６０ｈ，１９ｄ后从动物体内排出量为服入量的９７．２４％，说明棉酚自体内排出缓慢，连续给药在体内可能蓄积。大鼠一次口服棉酚混悬液１０ｍｇ，体内分布以肝脏含量最高，其次为脾、肺、肾、心、血和脂肪。脑中测不出，提示本品不易透过血－脑脊液屏障。主要通过粪便排出体外。

【作用与用途】具有抑制精子发生和精子活动的作用。可作为一种有效的男用避孕药。其作用部位在睾丸生精上皮，以精子细胞和精母细胞最为敏感。由于破坏了生精上皮，从而导致精子畸形、死亡，直至无精子。临床上男性服药４个月后均出现无精子或极少精子，且不活动；停药后药效可持续３～５周，以后逐渐恢复生育功能。

【用法与用量】初起每日服２０～３０ｍｇ，一般持续６０～８０ｄ才能见效，通常药物起效的总量为１～２ｇ，此后可改为每次２０～４０ｍｇ，每周服２次维持。

【不良反应】

１．低钾血症。棉酚可以促进肾脏组织合成前列腺素及抑制Ｎａ＋，Ｋ＋－ＡＴＰ酶的活性，降低肾脏保留钾的能力，从而导致低钾血症。

２．永久性无精子症。棉酚可致生精上皮萎缩，然而个体间的差异很大，有些人用后生精上皮的形态不发生明显的变化，有少数人却可发生明显萎缩。部分损害时仍有可能恢复生育力，但若全部受损，则不能恢复，从而造成永久性不育。事先不能预测其发生，一旦发生后，又无有效的治疗方法，故预防其发生非常重要。建议连续用药时间最长为２年，以后改用其他避孕方法，并观察精子计数恢复的情况。

３．食欲减退、恶心。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ。

【注意事项】

１．由于个体对药物反应的差异较大，用药过程中，特别是最初阶段，应做好精液监测，根据精子计数情况调整用药剂量，以用最低的有效剂量为宜；通过监测还可确定其生效时间。

２．若希望重复用药者，必须等待精子计数恢复正常后再用。

３．长期应用可能产生对睾丸功能的不可逆性影响。

４．服用棉酚后特别容易发生生精上皮长期或永久性损伤，故需要恢复生精功能的服药者，应预先检查诊断。

５．使用中必须熟悉低钾血症的临床表现，及时发现与处理，有条件者应定期监测血钾的水平。如发生低钾血症，可口服或静脉补充钾盐，氯化钾每次１ｍｇ，３次／ｄ。

６．心肝功能不全和血钾偏低者慎用。

八、终止妊娠药

米非司酮Ｍｉｆｅｐｒｉｓｔｏｎｅ

其他名称：含珠停，息隐，Ｒｕ４８６。

【药代动力学】口服吸收迅速，平均ｔｍａｘ为（０．９±０．５）ｈ，平均

Ｃｍａｘ为（１．１±０．４１）μｇ／ｍＬ，有明显个体差异。体内消除缓慢，ｔ１／２约为２６ｈ。服药后７２ｈ血药水平仍可维持在０．２μｇ／ｍＬ左右。非孕妇一般ｔｍａｘ较短，血药浓度较高，ｔ１／２较长。本品有明显首关效应，口服１～２ｈ后血中代谢产物水平可超过母体化合物。本品９０％以上药物经肝脏代谢，并由消化道排出，其余约１０％由泌尿系统排出体外。

【作用与用途】本品为新型抗孕激素药，与孕酮及糖皮质激素竞争受体，对子宫内膜孕酮受体的亲和力比黄体酮强５倍。妊娠晚期，由于抗孕酮作用，提高了雌孕激素比例，引起宫颈胶原纤维降解。雌激素的增加可使宫颈基质成分和酸性黏多糖等增加，从而导致颈管成熟和软化。本品能明显提高妊娠子宫对前列腺素的敏感性，小剂量合并前列腺素类药物即可得到满意的终止早孕效果。本品具有终止早孕、抗着床、诱导月经及促进宫颈成熟等作用。

【用法与用量】口服：①催经止孕，每次２５ｍｇ，每日２次，在月经前４～１１ｄ服，连服２～３ｄ。②紧急事后避孕，每次１０ｍｇ或２５ｍｇ，无保护性交后１２ｈ内服。③抗早孕（≤７周），２５ｍｇ，每日２次，连服２～３ｄ；第３～４日早上８时服用米索前列腺素０．６ｍｇ。④晚期足月引产（促宫颈成熟），每次２５ｍｇ，每日２次，连服２～３ｄ。

【不良反应】个别人用后出现轻度恶心、呕吐、眩晕、乏力和下腹痛及皮疹。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ、２５ｍｇ、２００ｍｇ。

【注意事项】

１．有心肝肾疾病及肾上腺皮质功能不全、青光眼、哮喘、过敏体质者禁用。

２．有宫内节育器受孕和疑宫外孕者禁用。

３．妊娠天数在４９ｄ以内。约８０％的孕妇在使用前列腺素类药物后６ｈ内排出绒毛胎囊，约１０％孕妇服药１周后排出妊娠物。

４．部分妇女流产后出血时间较长，服药后８～１５ｄ应到医院复诊，如发现流产不全或继续妊娠，应进行人工流产终止妊娠。

５．服药前后２ｈ禁食、水。

【药物相互作用】服用本品一周内避免服用阿司匹林及其他非甾体抗炎药。

米索前列醇Ｍｉｓｏｐｒｏｓｔｏｌ

其他名称：喜克溃（Ｃｙｔｏｔｅｃ）。

【药代动力学】口服吸收迅速，可于１．５ｈ吸收完全。其血浆活性代谢产物米索前列醇酸的达峰值时间为１５ｍｉｎ。口服２００μｇ，平均Ｃｍａｘ为０．３０９μｇ／Ｌ，ｔ１／２为３６～４０ｍｉｎ。主要经尿排出。

【作用与用途】本品为ＰＧＥ１类似物，具有抑制胃酸分泌及保护胃黏膜作用。对子宫肌肉有强烈的收缩作用，抑制胶原纤维合成软化宫颈。用于抗早孕及中期妊娠引产。与米非司酮合用，可明显提高完全流产率。本品多阴道用药、半衰期长、副作用小，多用于较大月份引产和足月引产。有时用于预防和治疗产后子宫出血。

【用法与用量】

１．抗早孕与米非司酮配伍。先服米非司酮，连服２～３ｄ，第３～４日服米索前列醇０．６ｍｇ。

２．中期引产先服米非司酮，每次５０ｍｇ，２次／ｄ，３６～４８ｈ后阴道放置米索前列醇，１２ｈ一次。可连续放置３～４次，每次０．２ｍｇ。

３．预防和治疗产后出血胎盘娩出后口服０．２ｍｇ，产后出血时０．２ｍｇ肛门或阴道置入。

【不良反应】时有腹泻、恶心呕吐、头痛等，偶有发热。

【制剂与规格】片剂：０．２ｍｇ。

【注意事项】对本品过敏者及心血管疾病、哮喘、严重肝肾疾病、青光眼患者忌用。

【药物相互作用】服用本品一周内，避免服用阿司匹林和其他非甾体抗炎药。

依沙吖啶Ｅｔｈａｃｒｉｄｉｎｅ

其他名称：利凡诺，雷佛奴尔（Ｒｉｖａｎｏｌ）。

【药代动力学】局部用药大部分药沉积于子宫内膜及肌层，而母体血循环中含量极少。娩出的胎儿体内以肝脏、肾、肺组织中药量最高，脑组织及胎盘中最低。

【作用与用途】本品是一种广谱抗菌药，可激发子宫平滑肌收缩，使子宫肌紧张度增加。可用于中期妊娠引产。

【用法与用量】

１．羊膜腔内注射法用于妊娠１８～２４周者。将腹部皮肤消毒后，经腹壁向羊膜腔内注射本品，每次量不超过１００ｍｇ。用药后７２ｈ未见宫缩者，可第２次给药，药量同前，第２次失败后应采取其他方法引产。

２．宫腔内羊膜腔外给药法用于妊娠１４～１８周者。先每日冲洗阴道１次，共３ｄ，然后将１２号导尿管从宫颈送入宫壁与胎膜之间，达宫腔深度的２／３，将１％溶液１００ｍＬ经导尿管注入，将导管末端扎紧，置于后穹隆２４ｈ后取出。观察宫缩，如有宫缩可给以催产素静脉滴注，加速妊娠产物排出。

【不良反应】

１．在规定剂量内一般无毒性反应，少数人用药后发热达３８℃左右，白细胞升高，甚至达２０×１０９／Ｌ，但在胎儿排出后可很快恢复正常。

２．极少数人有变态反应。

【制剂与规格】注射液：５０ｍｇ（２ｍＬ）。粉针剂：１００ｍｇ。

【注意事项】

１．心、肝、肾疾病患者禁用。

２．胎盘排出后，应仔细检查胎盘，对有残留者及时清宫，以防产后出血。

３．术时要预防感染及检查有无软产道损伤。

４．注射液避光保存，使用期３～６个月。

５．本品稀释用注射用水，不能用生理盐水，也不能用氯化物的溶液或碱性溶液配伍，以免析出沉淀。

地诺前列酮Ｄｉｎｏｐｒｏｓｔｏｎｅ

其他名称：普洛舒定Ｅ２，ＰｒｏｓｔｉｎＥ２。

【药代动力学】阴道栓放入阴道内后，１０ｍｉｎ后开始宫缩，作用持续２～３ｈ，平均流产时间为１７ｈ。本品在体内肺、肾、脾及其他组织中，经酶的降解而失活，代谢物主要由肾脏排出，少量自粪便排出。

【作用与用途】可引起子宫收缩，直接或间接使子宫颈容受并扩张。ＰＧＥ２阴道凝胶的局部用药，对各时期妊娠子宫平滑肌均有收缩作用，但足月时较早期、中期妊娠要强１０倍，对宫颈的软化和扩张有很强的作用，并与催产素有协同作用。本品用于具有理想引产条件的足月或近产期孕妇的引产。

【用法与用量】足月或近产期引产时，用本品的初始剂量为１ｍｇ，注入阴道后穹隆。针对患者的不同反应，可在初始用药后６ｈ重复给药１～２ｍｇ。

【不良反应】子宫强直性收缩，胎儿宫内窘迫，子宫张力过高，恶心及呕吐。

【制剂与规格】凝胶剂：１ｍｇ／３ｇ、２ｍｇ／３ｇ。

【注意事项】

１．禁用于对ＰＧＥ２或任何凝胶内含物过敏者及多产妇，羊膜早破、有子宫手术史、头盆不称、不明原因阴道出血、先露非头位、胎头未入盆或胎儿宫内窘迫者。

２．使用本品引产时，建议应用电子监护仪监测。

３．慎用于有心血管疾病、肝肾功能损害、哮喘及青光眼患者。

４．当出现子宫强直收缩或异常疼痛时，应考虑子宫破裂的可能性。

硫前列酮Ｓｕｌｐｒｏｓｔｏｎｅ

其他名称：塞普酮。

【药代动力学】本品软化和扩张子宫颈管的作用优于卡波前列素甲酯，肌内注射吸收迅速，经２０～３０ｍｉｎ血药浓度达到峰值，从给药到宫缩开始时间仅０．１２～６ｈ。作用维持４～８ｈ。

【作用与用途】本品为ＰＧＦ２类似物，有较强的收缩子宫作用。临床上用于抗早孕、扩宫颈及中期妊娠引产。对产后宫缩乏力出血具有良好效果，一般用药１０ｍｉｎ见效。

【用法与用量】肌内注射：①用于抗早孕，与米非司酮合用，先每日口服米非司酮２５ｍｇ，每日２次，连服３ｄ，于第４日注射一次硫前列酮０．２５ｍｇ或０．２５～０．５ｍｇ。②用于扩宫颈，人工流产术前３ｈ注射一次，用０．５ｍｇ。③用于中期引产，每３～６ｈ肌内注射０．５ｍｇ或１ｍｇ，共３～４次。④用于产后宫缩乏力，０．５～１ｍｇ肌内注射、子宫体肌内注射或静脉滴注。

【不良反应】较常见子宫收缩痛、恶心、呕吐、腹泻。

【制剂与规格】粉针剂：０．２５ｍｇ、０．５ｍｇ、１ｍｇ。

【注意事项】

１．不能与催产素、非甾体抗炎药合用。

２．过敏体质者，哮喘、青光眼患者禁用。

３．心血管疾病、严重肝肾疾病禁用。

吉美前列素Ｇｅｍｅｐｒｏｓｔ

其他名称：ＯＮＯ－８０２。

【药代动力学】阴道给药后有１２％～２８％的药物可吸收，经１ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为３ｈ。本品经肝脏代谢后，约５０％随尿排泄。其代谢物亦具有生理活性，对子宫的作用维持较长时间。

【作用与用途】本品为ＰＧＥ１类似物。本品对子宫有收缩作用，对宫颈有扩张作用，胃肠道反应轻，可用于引产。

【用法与用量】抗早孕：由阴道给药，每３ｈ置于阴道后穹隆１枚，最多５次。

【不良反应】可有恶心、呕吐、头晕等反应。

【制剂与规格】栓剂：１ｍｇ。

【注意事项】

１．不可作为催产药用于临床。

２．不能与催产素、非甾体抗炎药合用。

３．禁用于急性盆腔炎、前置胎盘、宫外孕。

４．过敏体质者、青光眼患者禁用。

卡前列甲酯ＣａｒｂｏｐｒｏｓｔＭｅｔｈｙｌａｔｅ

其他名称：卡孕栓。

【药代动力学】吸收代谢快，静脉和肌内给药的ｔ１／２约为３０ｈ，停药后血药浓度迅速下降。栓剂给药直接达作用部位，部分通过黏膜吸收进入循环系统，血药浓度低。给药后６～９ｈ经尿排出。

【作用与用途】本品为ＰＧＦ２α衍生物，对子宫平滑肌具有兴奋性及抗早孕作用。本品不宜单独使用，须与丙酸睾酮或米非司酮合并应用于终止早期或中期妊娠。特别适合高危妊娠者术前扩张软化宫颈，如多次人流史、子宫畸形、剖宫产后及哺乳期妊娠者。由于对子宫肌肉收缩明显，可用于宫缩乏力引起的产后出血。

【用法与用量】

１．人工流产前扩张宫口阴道用药，每次１ｍｇ，用药９０ｍｉｎ后进行人工流产术。

２．抗早孕置于阴道后穹隆处。先服用米非司酮片，每次２５～５０ｍｇ，每日２次，连服２～３ｄ，第３日、第４日用卡孕栓１枚，３～４ｈ一次，连续３次。严密观察宫缩情况，酌情掌握用药间隔时间。

【不良反应】主要为腹泻、恶心或呕吐、腹痛等，停药后上述反应即可消失。

【制剂与规格】栓剂：１ｍｇ。

【注意事项】

１．前置胎盘、宫外孕、急性盆腔炎、胃溃疡、哮喘及严重过敏体质、青光眼患者禁用。

２．糖尿病、高血压患者及严重心、肝、肾功能不全者慎用。

第三节 作用于子宫的药物

一、子宫收缩药

缩宫素Ｏｘｙｔｏｃｉｎ

其他名称：催产素（Ｐｉｔｏｃｉｎ）。

【药代动力学】口服极易被消化液所破坏；滴鼻经黏膜则吸收很快，作用维持约２０ｍｉｎ；肌内注射３～５ｍｉｎ起效，作用持续３０～６０ｍｉｎ；静脉滴注立即起效，１５～６０ｍｉｎ子宫收缩的频率与强度逐渐增加，然后稳定，滴注完毕后２０ｍｉｎ，其效应逐渐减退。ｔ１／２一般为１～６ｍｉｎ。本品经肝代谢，经肾排泄，极少量是原形物。

【作用与用途】缩宫素是九肽激素，自猪、羊、牛等动物的垂体后叶中提取或化学合成而得。有促进子宫体平滑肌收缩的作用，但对子宫颈作用较小。直接兴奋子宫平滑肌，作用强度取决于剂量和子宫的生理状态。小剂量能加强子宫收缩的节律性及强度，大剂量使子宫肌呈强直性收缩。静脉滴注对子宫的兴奋作用快，但维持时间短。本品与前列腺素有协同作用，早期妊娠子宫对缩宫素不敏感，随着妊娠月份的增大，胎盘分泌的雌激素可促进子宫对缩宫素的敏感性。近足月时少量缩宫素即可引起强烈宫缩，到临产时达最高峰，产后逐渐减弱。本品用于引产及产时、产后子宫收缩乏力。还用于缩宫素激惹试验。

【用法与用量】

１．引产和催产本品２．５ｕ加入５％葡萄糖注射液５００ｍＬ内，缓慢静脉滴注，从８滴／ｍｉｎ开始，每１０～２０ｍｉｎ逐渐增加滴数，最多不超过３０滴／ｍｉｎ，极量为４８滴／ｍｉｎ。如一次引产不成功，可于第２日再进行。

２．产后出血胎儿娩出后即肌内注射１０～２０ｕ，预防出血。出血多时，除肌内注射外，可用１０～２０ｕ加入５％葡萄糖注射液５００ｍＬ中静脉滴注。

３．缩宫素激惹试验静脉滴注本品诱发宫缩达１０ｍｉｎ，阵缩３次，观察胎心变化，无加快为阳性，提示胎盘功能减退，应尽早结束分娩；胎心率加快为阴性，提示胎盘功能尚佳。

【不良反应】

１．过量或观察不严密会引起子宫强烈收缩、胎儿窘迫、子宫破裂。

２．偶有过敏反应，表现为胸闷、气急、寒战，甚至休克。

【制剂与规格】注射液：５ｕ（１ｍＬ）、１０ｕ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．头盆不相称、瘢痕子宫、骨盆狭窄或畸形、软产道异常、胎盘功能低下及胎儿窘迫的孕妇禁用。

２．横位、三胎以上的经产妇禁用。

３．多胎妊娠者慎用。

４．禁止静脉注射。

５．引产过程中必须严密观察产程及母婴情况，有异常时立即停药。

６．因本品具有抗利尿作用，应用时防止水中毒。

【药物相互作用】

１．环丙烷等碳氢化合物吸入全麻时，使用缩宫素可导致产妇出现低血压、窦性心动过缓。恩氟烷浓度＞１．５％、氟烷浓度＞１．０％吸入全麻时，子宫对催产素的效应减弱。恩氟烷浓度＞３．０％可消除反应，并可导致子宫出血。

２．与其他宫缩药同时应用，可使子宫张力过高，产生子宫破裂或宫颈撕裂。

麦角新碱Ｅｒｇｏｍｅｔｒｉｎｅ

其他名称：Ｅｒｇｏｎｏｖｉｎｅ。

【药代动力学】口服或肌内注射后吸收快而完全。口服６～１５ｍｉｎ、肌内注射２～３ｍｉｎ、开始生效，作用维持３ｈ；静脉注射立即见效，作用维持约４５ｍｉｎ，节律性的收缩可持续达３ｈ。本品在肝内代谢，经肾脏随尿排出。

【作用与用途】本品对子宫和宫颈均有兴奋作用。直接作用于子宫平滑肌，作用强而持久，使子宫发生强直性收缩，对宫颈也有较强的收缩作用。作用强度取决于剂量和子宫的生理状态。作用较缩宫素持久，但又无缩宫素所引起的子宫节律性收缩。用于产后出血时，常两者同时使用，以加强止血效果。用于子宫收缩乏力、子宫复旧不良、刮宫后，月经过多或其他原因引起的子宫出血。

【用法与用量】

１．肌内注射每次０．２ｍｇ，必要时可重复１次。

２．静脉滴注０．２ｍｇ以２５％葡萄糖注射液稀释后使用。极量一次０．５ｍｇ，每日１ｍｇ。

【不良反应】偶有过敏反应，轻者表现为头晕、恶心、呕吐，严重者表现为胸闷、气急、寒战，甚至休克。还可引起高血压。

【制剂与规格】注射液：０．２ｍｇ（１ｍＬ）、０．５ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．妊娠期高血压患者禁用。

２．合并血管硬化、高血压、冠状动脉疾病患者禁用。

３．胎儿娩出前禁用。

４．胎盘娩出前慎用。

５．一次剂量不能超过０．５ｍｇ。

６．治疗产后出血，本品不作为首选药。

【药物相互作用】

１．避免与其他麦角碱同用。

２．不得与血管收缩药（包括局麻药中含有的）同用。

３．与升压药同用，有出现严重高血压甚至脑血管破裂的危险。

４．禁止吸烟过多，因可致血管收缩或痉挛。

垂体后叶素Ｐｉｔｕｉｔｒｉｎ

其他名称：Ｈｙｐｏｐｈｙｓｉｎ。

【药代动力学】ｔ１／２为２０ｍｉｎ，在肝及肾内降解。

【作用与用途】本品含催产素及加压素。小剂量能加强子宫收缩的节律性收缩，大剂量使子宫肌呈强直性收缩。所含加压素有抗利尿和升压作用。用于产后出血、产后复旧不全。还可用于肺出血、食管胃底静脉曲张破裂出血、尿崩症。由于有升压作用，现产科已少用。

【用法与用量】肌内注射：每次１０ｕ。

【不良反应】可发生头痛、恶心、腹部痉挛或变态反应，剂量过大可致水潴留和低钠血症。

【制剂与规格】注射液：５ｕ（１ｍＬ）、１０ｕ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．冠心病、室性心律失常、心肌梗死、心力衰竭、高血压和肺源性心脏病患者禁用。

２．本品必须在胎儿和胎盘娩出后用。

３．出现上述不良反应时立即停药或减量。

米索前列醇Ｍｉｓｏｐｒｏｓｔｏｌ

其他名称：喜克溃（Ｃｙｔｏｔｅｃ）。

详见本章第二节“避孕药”中的终止妊娠药部分相关内容。

卡前列素氨丁三醇ＣａｒｂｏｐｒｏｓｔＴｒｏｍｅｔａｍｏｌ

其他名称：欣母沛（Ｈｅｍａｂａｔｅ）。

【药代动力学】不同的研究人员从１０位流产患者中采集末梢血液样本，用放射性免疫方法测定药物血浆浓度，患者每隔２ｈ肌内注射２５０μｇ的卡前列素。第一次注射后３０ｍｉｎ血药浓度达峰，Ｃｍａｘ为２０６０ｐｇ／ｍＬ，２ｈ平均血药浓度降至７７０ｐｇ／ｍＬ；１０位患者中收集５位患者的血浆样本，每次前列腺素注射后药物的平均Ｃｍａｘ都略升高，但注射２ｈ后的浓度总是降至比前次Ｃｍａｘ低。５位足月自然分娩的妇女产后立即注射２５０μｇ的卡前列素氨丁三醇，治疗后４ｈ内数次收集末梢血样，并用放免法测定，２位患者１５ｍｉｎ、２位患者３０ｍｉｎ、１位患者６０ｍｉｎ达到最高浓度。

【作用与用途】本品是含有天然前列腺素Ｆ２α的（１５Ｓ）－１５甲基衍生物的氨丁三醇盐溶液，适用于肌内注射。本品适用于常规处理方法无效的子宫收缩弛缓引起的产后出血现象。研究显示在这些病例中，本品的使用可满意地控制出血。但此效果是否与先前使用缩宫素的后继作用有关尚不明确。在大多数病例中，以此种方式给药可终止致命性的出血，且可避免进行紧急手术。

【用法与用量】难治性产后子宫出血：起始剂量为２５０μｇ（１ｍＬ），做深部肌内注射，间隔１５～９０ｍｉｎ多次注射，也可得到良好的疗效，而注射次数和间隔的需要，应由专职的医生根据病情来决定，总剂量不得超过２ｍｇ（８次剂量）。不建议连续使用超过２ｄ以上。

【不良反应】最常见的不良反应多与它对平滑肌的收缩作用有关。一般为暂时性的，治疗结束后可恢复。常见的有呕吐、腹泻、恶心，还可出现潮红、体温升高等。

【制剂与规格】注射液：２５０μｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．用药前或同时给予止吐剂及止泻剂，可使前列腺素类药物的胃肠道不良反应发生率大为降低。故对用本品进行流产的患者而言，止吐剂及止泻剂应视为治疗中不可缺少的一部分。

２．须冷藏于２～８℃环境保存。

３．对卡前列素氨丁三醇注射液过敏者，急性盆腔炎患者，活动性心、肺、肾、肝疾病患者禁用。

【药物相互作用】本品可能会加强其他宫缩药的活性，不推荐与其他宫缩药合用。

二、促宫颈成熟药

地诺前列酮Ｄｉｎｏｐｒｏｓｔｏｎｅ

其他名称：前列腺素Ｅ２（ＰＧＥ２），普贝生（Ｐｒｏｐｅｓｓ）。

【作用与用途】ＰＧＥ２控释阴道栓通过控释系统以每小时０．３ｍｇ的速度恒速释放前列腺素Ｅ２，激活内源性前列腺素产生，促宫颈成熟有效率达９３％。目前该药已在欧美国家成为促宫颈成熟的首选制剂。适用于妊娠足月（孕３８周后），其宫颈Ｂｉｓｈｏｐ评分小于或等于６分，单胎头先露，有引产指征且无母婴禁忌证的情况。

【用法与用量】通常使用１枚即达到宫颈成熟。如放置栓剂８～１２ｈ仍未达到充分的宫颈成熟，需取出第１枚栓剂而换置第２枚，第２枚栓剂亦须在不超过１２ｈ时取出，一个疗程中不应使用超过两枚。

【不良反应】不良反应的发生率很低。

【制剂与规格】栓剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．于－２０～－１０℃的冰箱里保存，取出后立即使用，以免影响疗效。

２．放置药物后３０ｍｉｎ内应卧床休息，待药物遇体液膨胀，能够固定在后穹隆处方可下床活动，以防脱落。

３．置入栓剂后，须定期监测子宫的活动和胎儿的情况。

４．下列情况慎用：①已临产；②自然破膜或人工破膜；③胎儿宫内窘迫；④有母亲对ＰＧＥ２发生系统性不良反应的症状，如恶心、呕吐、低血压和心率过速；⑤在静脉给催产素之前；⑥患青光眼、哮喘的孕妇。

米非司酮Ｍｉｆｅｐｒｉｓｔｏｎｅ

详见本章第二节“避孕药”中的终止妊娠药部分相关内容。

普拉睾酮Ｐｒａｓｔｅｒｏｎｅ

其他名称：普拉雄酮，麦力斯（Ｍｙｌｉｓ）。

【作用与用途】本品为同化激素类药，在体内可转化为雌激素，并有微弱的雄激素，可直接作用于子宫颈部，促使宫颈成熟，但无宫缩作用。用于妊娠晚期子宫颈成熟不全。

【用法与用量】妊娠晚期本品０．１ｇ溶于１０ｍＬ注射用水或５％葡萄糖注射液２０ｍＬ中，缓慢静脉注射，每日１次，每周２～３次。

【不良反应】偶有皮疹、呕吐、腹泻、眩晕、手指麻木、胸闷等。

【制剂与规格】粉针剂：０．１ｇ、０．２ｇ。

【注意事项】

１．妊娠初期禁用，胎儿发育迟缓及经阴道分娩有困难的孕妇慎用。

２．本品使用时充分摇匀，必要时用３０～４０℃温水加温溶解。溶液不稳定，临用时配制。不能用氯化钠注射液配制（易混浊）。

三、保胎药及抗早产药

硫酸镁ＭａｇｎｅｓｉｕｍＳｕｌｆａｔｅ

【药代动力学】肌内注射后２０ｍｉｎ起效，静脉注射几乎立即起作用。作用持续３０ｍｉｎ，治疗先兆子痫和子痫有效血镁浓度为２～３．５ｍｍｏｌ／Ｌ，治疗早产的有效血镁浓度为２．１～２．９ｍｍｏｌ／Ｌ，个体差异较大。肌内注射和静脉注射，药物均由肾脏排出，排出的速度与血镁浓度和肾小球滤过率相关。

【作用与用途】镁离子直接作用于子宫肌细胞，与钙离子相拮抗，抑制子宫收缩；镁离子抑制运动神经末梢，减少乙酰胆碱的释放，并降低神经末梢对乙酰胆碱的敏感性，阻断神经和肌肉间的传导，使骨骼肌松弛；同时镁也可作用于周围血管神经肌肉接头，使血管平滑肌舒张，痉挛解除。对子宫内血管平滑肌有直接解痉作用，使子宫－胎盘血流量增加，胎儿胎盘功能得以改善。可提高孕妇和胎儿血红蛋白对氧的亲和力，改善氧代谢，降低脑细胞耗氧量，改善脑细胞缺氧状态，降低颅内压，抑制抽搐。可作为治疗先兆子痫和子痫的首选药物。此外，硫酸镁还有利胆和导泻作用。

【用法与用量】静脉注射、静脉滴注或肌内注射：①抗早产，２５％硫酸镁１０ｍＬ溶于２５％葡萄糖注射液４０ｍＬ中缓慢静脉注射，继以２５％硫酸镁３０ｍＬ溶于５％葡萄糖注射液５００ｍＬ中，以１～１．５ｇ／ｈ的速度静脉滴注。②解痉、抗惊厥抽搐，首次剂量２５％硫酸镁１０ｍＬ溶于２５％葡萄糖注射液２０ｍＬ中，于５～１０ｍｉｎ缓慢静脉注射，继以２５％硫酸镁６０ｍＬ溶于５％葡萄糖注射液１０００ｍＬ中，以１～１．５ｇ／ｈ的速度静脉滴注，最快不超过２ｇ／ｈ，晚间停止静脉滴注。睡前用２５％硫酸镁１０～２０ｍＬ加２％普鲁卡因２ｍＬ，臀部深部肌内注射，保持第１个２４ｈ总量为２０～２２．５ｇ，以后每６ｈ一次，最多不超过３０ｇ，一般连用２～３ｄ。

【不良反应】

１．恶心、呕吐、面部潮红、胸闷、头晕等。

２．硫酸镁过量可发生中毒现象，引起呼吸抑制和心脏停搏，甚至死亡。

【制剂与规格】注射液：２．５ｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．正常孕妇血中镁离子浓度０．７５～１ｍｍｏｌ／Ｌ，治疗浓度２～３ｍｍｏｌ／Ｌ，超过３～３．５ｍｍｏｌ／Ｌ时将出现中毒现象，超过７．５ｍｍｏｌ／Ｌ时可出现心脏停搏。因此，每次用药前及用药期间应严密观察，如果有膝反射消失，呼吸少于１６次／ｍｉｎ，尿量少于２５ｍＬ／ｈ，则应停药。

２．使用本品期间，应常备１０％葡萄糖酸钙或氯化钙注射液１０ｍＬ，一旦有镁离子中毒，立即静脉注射。

３．连续静脉滴注硫酸镁，患者常感到胎动减弱或消失，应立即停药观察，如系硫酸镁所致，停药后可恢复。

【药物相互作用】与硫酸镁有配伍禁忌的药物有硫酸黏菌素Ｂ、硫酸链霉素、葡萄糖酸钙、盐酸多巴酚丁胺、盐酸普鲁卡因、四环素、青霉素和萘夫西林。

利托君Ｒｉｔｏｄｒｉｎｅ

其他名称：安宝（Ａｎｐｏ）。

【药代动力学】静脉滴注本品０．１５ｍｇ／ｍｉｎ，１ｈ后血药浓度达峰，为３２～５２ｎｇ／ｍＬ，ｔ１／２α为６～９ｍｉｎ，ｔ１／２β为１．７～２．６ｈ。单次口服本品１０ｍｇ，３０～６０ｍｉｎ后血药浓度达峰，为５～１５ｎｇ／ｍＬ，初始半衰期为１．３ｈ，终末半衰期为１２ｈ。给药２４ｈ后９０％通过尿液排出，生物利用度约为３０％。

【作用与用途】本品为β２肾上腺素受体激动剂，可激动子宫平滑肌中的β２受体，抑制子宫的不正常收缩，缓和子宫收缩强度，降低子宫收缩频率，从而稳定子宫的活动，防止早产。本品还可增加胎儿成熟度，减少新生儿呼吸窘迫症，有效降低新生儿的死亡率。

【用法与用量】

１．静脉滴注发现症状立即用药，开始０．０５ｍｇ／ｍｉｎ，按效果逐渐加量，以不超过０．３５ｍｇ／ｍｉｎ或母体心率不超过１４０次／ｍｉｎ为宜。有效量通常为０．１５～０．３５ｍｇ／ｍｉｎ。子宫收缩停止后，还必须再继续用药１２～１８ｈ。

２．肌内注射如果不能静脉滴注，可改用１０ｍｇ肌内注射，若未达预期效果，１ｈ内可重复用药１０ｍｇ。接着每２～６ｈ给予１０～２０ｍｇ，继续用药１２～４８ｈ。

３．口服维持治疗，在静脉滴注治疗结束前３０ｍｉｎ开始口服，最初２４ｈ，每２ｈ给予１０ｍｇ，此后每隔４～６ｈ给予１０～２０ｍｇ维持，每日总量不超过１２０ｍｇ。

【不良反应】

１．静脉滴注时可引起心搏加快，但减量或停药后会立刻恢复正常。

２．偶见潮红、出汗、颤抖、恶心、呕吐。

【制剂与规格】注射液：５０ｍｇ（５ｍＬ）。片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．用药时应左侧卧位，以减少低血压发生。

２．与糖皮质激素并用曾有引起母体肺水肿的报道。

３．本品可升高血压，降低血钾，糖尿病患者及使用排钾利尿药患者慎用。

４．对合并心脏病的产妇，绒毛膜炎、羊膜炎、阴道大量出血者禁用。

５．对妊娠未满２０周及分娩进行期（宫口扩大４ｃｍ）的孕妇禁用。

【药物相互作用】

１．本品与阿托品有相加作用，使产妇发生严重的心动过速。

２．本品与环丙烷同时应用会发生血压显著升高。

沙丁胺醇Ｓａｌｂｕｔａｍｏｌ

其他名称：硫酸舒喘灵，硫酸沙丁胺醇，Ｖｅｎｔｏｌｉｎｅ。

【药代动力学】口服３０ｍｉｎ作用开始，最大作用出现在给药后的２～３ｈ，持续６ｈ，口服后２．５ｈ血药浓度达高峰，ｔ１／２为２．７～５ｈ。口服后约７６％随尿排出，一日内大部分被排出，６０％为代谢产物。约４％由粪便排出。

【作用与用途】本品为β２肾上腺素受体激动剂，抑制子宫平滑肌的兴奋性。

【用法与用量】口服：首剂４．８ｍｇ，每６～８ｈ服２．４ｍｇ。

【不良反应】

１．心悸、恶心。

２．少数人有头痛、头晕。

３．剂量过大会出现心动过速和血压波动，减量即恢复。

【制剂与规格】片剂：２．４ｍｇ。

【注意事项】

１．功能性心动过速或心律失常、心功能不全、高血压和甲状腺功能亢进患者慎用。

２．有报道服药期间出现暂时性低血钾症状。

３．长期应用刺激母儿胰岛素分泌，使胎儿体重增加，引起低血钾、低血糖，故糖尿病患者禁用。

【药物相互作用】同时应用其他肾上腺受体激动剂者，其作用可增加，不良反应也可能加重。

硝酸甘油Ｎｉｔｒｏｇｌｙｃｅｒｉｎ

其他名称：三硝酸甘油酯。

【药代动力学】易自口腔及胃肠道吸收，也可以从皮肤吸收。舌下给药吸收迅速、完全，生物利用度为８０％；而口服因肝脏的首关效应，在肝内被有机磷酸酯还原酶降解，生物利用度仅为８％。蛋白结合率为６０％。舌下含服２～３ｍｉｎ起效，５ｍｉｎ达最大效应，Ｃｍａｘ为２～３ｎｇ／ｍＬ，作用维持１０～３０ｍｉｎ。口腔喷雾２～４ｍｉｎ起作用。主要在肝内代谢，迅速而近乎完全，在血浆中酶也能予以分解。代谢后经肾排出。

【作用与用途】直接松弛各种平滑肌，其松弛机制可能是作用于特异受体。一氧化氮是抑制包括子宫平滑肌在内的体内各种平滑肌的收缩的重要因子。硝酸甘油能为体内细胞产生一氧化氮提供原料的药物。硝酸甘油为速效、短效硝酸酯类抗心绞痛药物。其作用是直接松弛血管平滑肌，特别对小血管平滑肌，使全身血管扩张，外周阻力减少，血压下降，静脉回心量减少，心排血量降低，从而降低心肌耗氧量。硝酸甘油易从皮肤和黏膜吸收，口腔黏膜较胃肠道吸收迅速，疗效快。对平滑肌有松弛作用。主要用于松弛平滑肌，缓解心绞痛的发作，亦用于支气管哮喘、肢端动脉痉挛、肾绞痛、胆绞痛等。

【用法与用量】

１．舌下含服控释片，每次０．４～０．８ｍｇ。

２．口服每次０．４～０．８ｍｇ，每日极量２ｍｇ。

３．静脉滴注每小时０．４～０．８ｍｇ。总量通常为每日１０～２０ｍｇ。

４．外用软膏剂，起效慢，约１ｈ起效，作用温和。

【不良反应】头痛、低血压和子宫出血，前两者是血管扩张所致，后者是子宫平滑肌松弛所致。临床发生率低。

【制剂与规格】控释片剂：０．６ｍｇ。片剂：每片０．５ｍｇ。注射液：５ｍｇ（１ｍＬ）。软膏剂：１％～２％。

【注意事项】青光眼、心肌梗死急性期、急性冠状动脉血栓形成、脑出血、颅内压增高患者等忌用。

【药物相互作用】

１．与乙酰胆碱、组胺或去甲肾上腺同时使用，疗效可减弱。

２．与其他拟交感胺类药如苯氧肾上腺素、麻黄碱或肾上腺素同时使用时，可降低作用。

３．中度或过量饮酒时，本品可导致血压过低。

４．与降压药或扩张血管药同时使用时，可导致低血压。

５．与三环类抗抑郁药同时使用时，可加剧抗抑郁药的低血压和抗胆碱效应。

６．静脉输入利多卡因患者，舌下含化硝酸甘油，可发生完全性房室传导阻滞并可引起心脏停搏。

７．与苯巴比妥合用，加速硝酸甘油的代谢，降低硝酸甘油的血浓度。

吲哚美辛Ｉｎｄｏｍｅｔｈａｃｉｎ

其他名称：消炎痛，Ｉｎｄｏｃｉｎ。

【药代动力学】口服吸收迅速而完全，４ｈ可达给药量的９０％，与含铝、镁的抗酸药同服可使吸收变慢，直肠给药较口服更易吸收入血。

【作用与用途】本品为非甾体抗炎药，具有解热、镇痛及抗炎等作用。通过抑制前列腺素合成酶的作用，减少其合成与释放，从而抑制子宫收缩，延长孕期，防止分娩活动。

【用法与用量】

１．口服每次２５ｍｇ，２～３次／ｄ，饭时或饭后立即服（可减少胃肠道不良反应）。

２．直肠给药每次５０ｍｇ，５０～１００ｍｇ／ｄ，一般连用１０ｄ为１个疗程。

【不良反应】

１．胃肠道反应，如恶心、呕吐、腹痛、腹泻、溃疡，有时并引起胃出血及穿孔。

２．中枢神经系统症状（头痛、眩晕等）的发生率也不低（２０％～３０％），若头痛持续不减，应停药。

３．可引起肝功能损害，抑制造血系统。

【制剂与规格】肠溶片剂：２５ｍｇ。胶囊剂：２５ｍｇ。栓剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ、１００ｍｇ。

【注意事项】

１．溃疡病、帕金森病、精神病、癫痫、支气管哮喘患者，肾功能不全者忌用。

２．本品与阿司匹林有交叉过敏性，对后者过敏者忌用本品。

３．忌以果汁或清凉饮料服本品，果酸可加剧对胃壁的刺激，甚至造成胃黏膜出血。

４．服用本品期间忌过食酸性食物，本品为有机酸类药物，对胃黏膜有直接刺激作用，与酸性食物（醋、酸菜、咸菜、鱼、山楂、杨梅等）同服可增加对胃的刺激。

５．不宜与阿司匹林合用。

【药物相互作用】

１．与对乙酰氨基酚长期合用，可增加肾脏毒副作用。与其他非甾体抗炎药合用时，消化道溃疡的发病率增高。

２．与阿司匹林或其他水杨酸盐同时应用，不能增加疗效，肠胃道副作用明显增多，并可增加出血倾向。

３．饮酒或与皮质激素、促肾上腺皮质激素同用，可增加胃肠道溃疡或出血倾向。

４．与肝素、口服抗凝药、溶栓药合用时，有增加出血倾向的潜在危险。

５．与氨苯蝶啶合用，可致胃功能减退。

６．与秋水仙碱、磺吡酮合用，可增加胃肠溃疡和出血危险。

第四节 催乳药及退乳药

一、催乳药

催乳片

其他名称：妈妈多。

【作用与用途】刺激乳腺管平滑肌收缩，促进泌乳。用于乳母乳汁不足的治疗。

【用法与用量】口服：５粒／次，３次／ｄ。

【成分】王不留行、乳酸钙、乳酸锌、维生素Ｃ、维生素Ｅ。

【制剂与规格】片剂：每瓶６０片。

缩宫素Ｏｘｙｔｏｃｉｎ

其他名称：催产素（Ｐｉｔｏｃｉｎ）。

【作用与用途】作用于乳腺导管，使乳腺导管收缩，促进乳汁分泌。

【用法与用量】肌内注射：每次５ｕ。

其余参见本章第三节“作用于子宫的药物”相关内容。

二、退乳药

己烯雌酚Ｄｉｅｔｈｙｌｓｔｉｌｂｅｓｔｒｏｌ

其他名称：乙茋酚，Ｓｔｉｌｂｅｓｔｒｏｌ。

详见本章第一节“促性腺激素及性激素类药物”相关内容。

苯甲酸雌二醇ＥｓｔｒａｄｉｏｌＢｅｎｚｏａｔｅ

详见本章第一节“促性腺激素及性激素类药物”相关内容。

溴隐亭Ｂｒｏｍｏｃｒｉｐｔｉｎｅ

其他名称：Ｐａｒｌｏｄｅｌ。

【药代动力学】详见本章第一节“促性腺激素及性激素类药物”相关内容。

【作用与用途】用于抑制不需或不宜哺乳者的乳汁分泌。

【制剂与规格】片剂：２．５ｍｇ。

【用法与用量】抑制乳汁分泌，起始剂量为一次２．５ｍｇ，２次／ｄ；维持剂量为２．５～７．５ｍｇ／ｄ，分数次于进食时服用。共１４ｄ。

【不良反应】详见本章第一节“促性腺激素及性激素类药物”相关内容。

【注意事项】详见本章第一节“促性腺激素及性激素类药物”相关内容。

【药物相互作用】与红霉素或交沙霉素合用可增加本品的血药浓度。余见本章第一节“促性腺激素及性激素类药物”相关内容。

第五节 妇产科外用药物

甲硝唑阴道泡腾片ＭｅｔｒｏｎｉｄａｚｏｌｅＶａｇｉｎａｌＥｆｆｅｒｖｅｓｃｅｎｔＴａｂｌｅｔｓ

【药代动力学】本品阴道给药能迅速完全地吸收，蛋白结合率小于５％，吸收后广泛分布在各组织和体液中。本品经肾排出６０％～８０％，约２０％的原形药从尿中排出，其余以代谢产物形式由尿排出。１０％随粪便排出，１４％从皮肤排出。

【作用与用途】本品具有较强的杀灭厌氧菌和滴虫作用，为治疗厌氧菌和滴虫感染的首选药物。用于治疗厌氧菌感染，如滴虫性阴道炎、宫颈炎、盆腔炎，也用于治疗厌氧菌引起的产后盆腔感染和产科术前后的感染控制。可迅速溶于水中，还可用于配偶阴部之消毒清洗，达到男女同治的功能。

【用法与用量】外用：滴虫性阴道炎及非特异性阴道炎患者，每晚睡前洗净外阴，取药１片塞入阴道后穹隆深处，７ｄ为１个疗程。人工流产及子宫切除术等妇产科手术须做阴道准备者，阴道内放入本品２片，共３ｄ。

【不良反应】

１．食欲减退、恶心等反应，无须特殊处理。

２．偶见皮疹和白细胞减少。偶有局部刺激感。

【制剂与规格】片剂：０．２ｇ。

【注意事项】

１．能通过胎盘屏障进入胎儿血循环，还能分布于乳汁，故妊娠３个月内及哺乳期妇女忌用。

２．治疗期间应每日更换内裤，并应于每次月经后重复治疗１个疗程，直至３次月经后检查均为阴性时，方为治愈。

【药物相互作用】如与其他药物同时使用可能会发生药物相互作用。

替硝唑栓ＴｉｎｉｄａｚｏｌｅＳｕｐｐｏｓｉｔｏｒｉｅｓ

【作用与用途】本品为５－硝基咪唑类衍生物，作用机制及抗菌谱同甲硝唑，具有疗效好、不良反应少等优点。用于滴虫性阴道炎和细菌性阴道病。

【用法与用量】外用：滴虫性阴道炎及非特异性阴道炎患者，每晚睡前洗净外阴，取药１枚塞入阴道后穹隆深处，７ｄ为１个疗程。

【不良反应】不良反应少。个别患者可能有消化道反应、局部刺激症状及过敏反应。

【制剂与规格】栓剂：０．５ｇ。

【注意事项】对硝基咪唑类药物过敏者、孕妇及哺乳期妇女禁用，肝肾功能不全者慎用。

【药物相互作用】替硝唑有抑制乙醛脱氢酶作用，加强乙醇的效应，服用后饮酒或服用含乙醇饮料可出现双硫仑样反应，可引起腹部痉挛、灼热感及呕吐，因而在使用本品过程中应避免饮酒。本品与抗凝药同时使用，能增强抗凝药的药效，应注意凝血酶原时间并调整给药剂量。

制霉菌素阴道泡腾片ＮｙｓｔａｔｉｎＶａｇｉｎａｌＥｆｆｅｒｖｅｓｃｅｎｔＴａｂｌｅｔｓ其他名称：米可定，Ｍｙｃｏｓｔａｔｉｎ。

【作用与用途】本品为制霉菌素、乳糖和碳酸氢钠混合压制而成，用于白色念珠菌和其他念珠菌所引起的阴道炎和外阴感染；对妊娠及非孕妇的阴道炎、外阴瘙痒、白带增多等都能迅速有效地控制症状。对由其他病原体（如毛滴虫和阴道嗜血杆菌）引起的阴道炎无效。

【用法与用量】外用：每日１～２次，每次用１枚。用戴上塑料指套的手指将本品塞入阴道深处，本品迅速崩解，制霉菌素便均匀分布于阴道内。用药后２４～７２ｈ症状即可缓解。２周为１个疗程，应重复２～３个疗程。为避免新生儿真菌性口炎，孕妇患者可在产前每日使用１～２片，连续使用２～３周。

【不良反应】偶有局部刺激感。

【制剂与规格】片剂：１０万ｕ。

【注意事项】有制霉菌素过敏史者禁用。阴道内使用发现有刺激现象时应停用。

硝酸咪康唑ＭｉｃｏｎａｚｏｌｅＮｉｔｒａｔｅ

其他名称：达克宁。

【作用与用途】咪康唑为人工合成的１－苯乙基咪唑衍生物，为广谱抗真菌药，对皮肤真菌、念珠菌等有抑制和杀灭作用。对革兰阳性球菌和杆菌也有很强的作用。用于由念珠菌和革兰阳性细菌引起的阴道炎、外阴炎。

【用法与用量】外用：将药栓置于阴道深处，约一指深，每晚１粒，连用７ｄ（２００ｍｇ／粒）或连用３ｄ（４００ｍｇ／粒）。

【不良反应】极少数病例伴有烧灼感，偶可引起过敏反应。

【制剂与规格】栓剂：２００ｍｇ、４００ｍｇ。

【注意事项】

１．对咪唑类或对栓壳成分有过敏者禁用。

２．２００ｍｇ／粒栓剂在阴道内吸收率仅有１４％，孕妇在医生指导下也可安全使用；４００ｍｇ／粒栓剂基本不吸收入血。

３．应避免与某些乳胶产品接触，因橡胶可能会被损害。

【药物相互作用】服用华法林的患者同时使用本品可能会出现牙龈出血、鼻出血和血肿。

复方氯霉素栓ＣｏｍｐｏｕｎｄＣｈｌｏｒａｍｐｈｅｎｉｃｏｌＳｕｐｐｏｓｉｔｏｒｉｅｓ

【作用与用途】本品主要成分为氯霉素，对多数革兰阳性和阴性菌均有抑制作用，己烯雌酚能改善阴道上皮营养，而泼尼松则有抗炎、抗过敏作用，三者合用能产生协同作用，既能抗炎、杀菌，又能促进阴道上皮细胞的增生。主要用于治疗细菌性阴道炎、宫颈炎、老年性阴道炎。

【用法与用量】外用：月经停止３～５ｄ后，每晚清洗外阴，放１片于阴道深处，７ｄ为１个疗程，停药３～５ｄ，再用一个疗程。

【不良反应】较少见，偶有过敏反应，长期大量应用会对造血系统产生毒性。

【制剂与规格】片剂：每片内含氯霉素０．１ｇ、泼尼松１ｍｇ、己烯雌酚０．１ｍｇ。

【注意事项】子宫颈癌、宫体癌、外阴癌、乳腺癌患者禁用，骨髓造血功能障碍（如再生障碍性贫血、粒细胞缺乏症等）者慎用。

重组人干扰素α－２ａＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＩｎｔｅｒｆｅｒｏｎα－２ａ

其他名称：淑润。

【药代动力学】可通过黏膜上皮吸收，直接在局部发生抗病毒作用，进入体内的干扰素一部分经蛋白酶水解，另一部分经尿液以原形排出体外。

【作用与用途】重组人干扰素α－２ａ具有广谱的抗病毒作用，还具有多种免疫调节作用。

【用法与用量】外用：每次１粒，隔日１次，宜睡前使用，９次为１个疗程。

【不良反应】轻微腰腹酸痛，一过性低热，外阴、阴道不适。

【制剂与规格】栓剂：５０万ＩＵ。

【注意事项】

１．经期停止用药，孕妇禁用。

２．用药时避免性生活及坐浴。

３．如气温过高，栓体变软，先置于４℃冰箱或冷水中３～５ｍｉｎ。

【药物相互作用】与其他药物同时使用对药效无影响。

重组人干扰素α－２ｂＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＩｎｔｅｒｆｅｒｏｎα－２ｂ

其他名称：安达芬。

【药代动力学】同重组人干扰素α－２ａ。

【作用与用途】本品具有广谱的抗病毒作用，抑制细胞增殖，增强巨噬细胞的吞噬功能，提高淋巴细胞对靶细胞的细胞毒性作用，增强天然杀伤性细胞功能。适用于治疗病毒感染引起的宫颈糜烂。

【用法与用量】外用：每次１粒，隔日１次，宜睡前使用，６～９次为１个疗程。

【不良反应】同重组人干扰素α－２ａ。

【制剂与规格】栓剂：１０万ＩＵ。

【注意事项】

１．经期停止用药，孕妇禁用。

２．用药时避免性生活及坐浴。

３．置于２～８℃冰箱冷藏。

【药物相互作用】同重组人干扰素α－２ａ栓。

聚维酮碘栓ＰｏｖｉｄｏｎｅＩｏｄｉｎｅＳｕｐｐｏｓｉｔｏｒｉｅｓ

其他名称：碘络酮，聚烯吡酮碘。

【药代动力学】聚维酮碘系由表面活性剂与碘络合而成的不稳定络合物，其中有８０％～９０％的结合碘可解聚成游离碘，浓度大，杀菌力强，无致敏性，毒性低，为广谱的杀菌剂。在１５ｐｐｍ的浓度下１ｍｉｎ内能杀死各种细菌繁殖体，杀死真菌需１．５ｈ；在１５０ｐｐｍ浓度下，１０ｍｉｎ内能破坏乙肝表面抗原，浓度下降到１０ｐｐｍ以下时变为白色或蛋黄，失去杀菌活性。

【作用与用途】由于聚维酮碘对细胞膜的亲和力及缓慢释放游离碘，因而作用持久，具有较强杀菌能力，对革兰阳性菌和革兰阴性菌、真菌、病毒、原虫类均有杀灭作用。用于真菌性阴道炎、化脓性阴道炎、滴虫性阴道炎及宫颈糜烂等。

【用法与用量】外用：每晚洗外阴，放１粒于阴道后穹隆，每日１次，连用１０ｄ为１个疗程。

【不良反应】对黏膜有轻度刺痛感，但很快消失。

【制剂与规格】栓剂：２００ｍｇ。

【注意事项】孕妇、哺乳期妇女及碘过敏者禁用。

【药物相互作用】不得与碱、生物碱、酚、水合氯醛、淀粉、硫代硫酸钠、鞣酸同用。

醋酸氯己定栓ＣｈｌｏｒｈｅｘｉｄｉｎｅＡｃｅｔａｔｅＳｕｐｐｏｓｉｔｏｒｉｅｓ

【作用与用途】本品对某些葡萄球菌、变异链球菌、唾液链球菌、白色念珠菌、大肠杆菌和厌氧丙酸菌呈高度敏感；对嗜血链球菌中等度敏感；对变形杆菌属、假单胞菌属、克雷伯杆菌属和革兰阴性球菌（如韦永球菌属）低度敏感。适用于宫颈糜烂、化脓性阴道炎、霉菌性阴道炎，也适用于滴虫性阴道炎等。

【用法与用量】先将外阴部洗净，然后把药栓送入阴道深部。宫颈糜烂，月经后每日１枚，连用５～７枚为１个疗程；阴道炎，每日１枚，连用３～５枚为１个疗程。

【不良反应】极个别患者用药后有烧灼感，停药即可消失。

【制剂与规格】栓剂：２０ｍｇ。

【注意事项】用药过频（如２次／ｄ或３次／ｄ）可出现阴道黏膜潮红、表浅糜烂面或不适感，应严格按说明用药。

【药物相互作用】本品与肥皂、碘化钾配伍禁忌。

乳杆菌活菌胶囊（阴道用）ＬｉｖｉｎｇＰｒｅｐａｒａｔｉｏｎｏｆＬａｃｔｏｂａｃｉｌｌｕｓ（ｆｏｒＶａｇｉｎａｌＵｓｅ）

其他名称：定君生。

【作用与用途】本品可直接补充阴道内正常生理细菌，调节阴道内菌群平衡抑制并消除阴道中的有害细菌。用于由菌群紊乱而引起的细菌性阴道病的治疗。

【用法与用量】清洁外阴后，戴上指套，将本品放入阴道深部，每次１粒，每晚１次，连用１０ｄ为１个疗程。

【不良反应】尚未发现。

【制剂与规格】胶囊剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．治疗期间应避免性生活。

２．用药期间不可冲洗阴道。

３．适宜于冷藏保存。

【药物相互作用】勿同时使用抗生素类药物。

氧氟沙星阴道泡腾片ＯｆｌｏｘａｃｉｎＶａｇｉｎａｌＥｆｆｅｒｖｅｓｃｅｎｔＴａｂｌｅｔｓ

【作用与用途】通过抑制细菌原核细胞ＤＮＡ旋转酶和ＤＮＡ复制而发挥作用。由于其独特的作用机制，具有抗菌谱广、抗菌活性强的特点，对革兰阳性菌、阴性菌群均有较强的抗菌作用。对葡萄球菌、化脓性链球菌、溶血性链球菌、肠球菌、肺炎球菌、大肠杆菌、肺炎杆菌、肠菌属、沙雷菌属、变形杆菌属、铜绿假单胞菌、流感嗜血杆菌、不动杆菌属、弯曲菌属、消化链球菌属、衣原体属等引起的感染有效。本品与其他抗菌药未见交叉耐药性。适用于由氧氟沙星敏感菌引起的细菌性阴道病。

【用法与用量】每晚１次，每次１片，临用前清洗外阴部，将药片置入阴道深部，连用７ｄ。或遵医嘱。

【不良反应】偶有烧灼及瘙痒感。

【制剂与规格】泡腾片剂：０．１ｇ。

【注意事项】

１．偶发局部刺激和过敏反应者停药。

２．阴道用药期间禁止性生活。

３．目前尚无孕期及哺乳期用药对母婴影响的科学数据，建议必须使用时应权衡利弊。

雌三醇软膏ＥｓｔｒｉｏｌＣｒｅａｍ

其他名称：欧维婷。

【药代动力学】参见本章第一节“促性腺激素及性激素类药物”相关内容。

【作用与用途】可以用来治疗因雌激素缺乏引起的有关症状。特别对治疗泌尿生殖道症状有效。例如：阴道干燥、性交痛和痒；预防复发性阴道炎和尿道下部的感染及轻度尿失禁；绝经后妇女阴道术前和术后应用；可疑的萎缩性宫颈涂片辅助诊断。

【用法与用量】在晚上就寝之前通过给药器将药物送至阴道。每次０．５ｇ。第一周内每日使用１次，然后根据症状缓解情况逐渐减低至维持量（例如每周使用２次）。对于尿失禁，有些妇女可能需要较高的维持量。在术前两周每日１次；术后两周内每周两次。

【不良反应】可能引起局部灼热或瘙痒。乳房胀痛偶尔发生，这也表明剂量过高。这些不良反应一般在治疗的头几周内消失。

【制剂与规格】软膏剂：１５ｇ，附１支送膏器。每克软膏含１ｍｇ雌三醇。

【注意事项】参见本章第一节“促性腺激素及性激素类药物”相关内容。

【药物相互作用】

１．临床试验中没有报道雌三醇软膏与其他药物的相互作用。但有资料表明，雌激素能增加皮质激素的药效，同时应降低皮质激素剂量。尽管证据有限，但使用雌激素同时使用巴比妥、灰黄霉素、利福平可能降低雌三醇的效果。

２．雌三醇可能改变口服抗凝药的有效性，增加琥珀酰胆碱、１，３－二甲基黄嘌呤和三乙酰夹竹桃霉素的药效。

保妇康栓

【作用与用途】本品的主要成分是从莪术中提取的莪术油。有广谱抗病原微生物、抗炎、抗霉菌、抗支原体和抗滴虫作用。对白色念珠菌生长繁殖有较强的抑杀作用；对人类乳头瘤病毒（ＨＰＶ）有较强的抑制作用。具有行气破瘀、生肌、止痛功能。用于霉菌性阴道炎、老年性阴道炎、宫颈糜烂。

【用法与用量】洗净外阴部，将栓剂塞入阴道深部，或在医生指导下用药。每晚１粒，７～８ｄ为１个疗程。

【不良反应】尚未发现不良的反应。

【制剂与规格】栓剂：主要成分有莪术油、冰片，每粒重１．７４ｇ。

【注意事项】

１．忌辛辣、生冷、油腻食物。

２．治疗期间忌房事，配偶如有感染，应同时治疗。

３．月经期及阴道局部有破损者不宜使用。

４．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

复方沙棘籽油栓

其他名称：沙利舒。

【作用与用途】清热燥湿、消肿止痛、杀虫止痒、活血生肌。用于湿热下注所致的宫颈糜烂。可用于：带下量多、色黄或黄白，血性白带或性交后出血，外阴瘙痒、肿痛，腰腹坠胀。

【用法与用量】阴道用药：月经干净后开始用药。洗净外阴部，将栓剂塞入阴道深处。每晚１粒，每日或隔日１次，６次为１个疗程。

【成分】沙棘籽油、蛇床子、乳香、没药、苦参、炉甘石、冰片。

【不良反应】偶见外阴皮肤瘙痒，伴有丘疹或局部发红，一般停药后可消失。

【注意事项】

１．治疗期间避免性生活。

２．月经期不宜使用。

３．孕妇慎用。

第六节 妇产科常用诊断药物

碘化油ＩｏｄｉｎａｔｅｄＯｉｌ

【药代动力学】注入子宫输卵管内的碘化油，大部分从阴道排出，小部分经输卵管进入腹腔缓慢吸收。

【作用与用途】本品属诊断用药，在体内比周围组织吸收更多的Ｘ射线，从而在Ｘ射线照射下形成密度对比，显示出所在腔道的形态结构。用于子宫输卵管造影，支气管造影，窦道、瘘管造影。

【用法与用量】灌注：根据各种造影部位的大小，每次用量为１０～４０ｍＬ。

【不良反应】使用本品后可产生轻微呛咳、不适、厌食、头痛、微热等轻微反应，数小时后即可自行消退，如在造影后数小时内发生急性中毒症状，则大多由于使用时有多量碘化油入消化道所致。

【制剂与规格】本品为植物油与碘结合的一种有机碘化食物，淡黄色至黄色无菌制剂：浓度４０％，每支１０ｍＬ。

【注意事项】

１．使用前做过敏试验，观察有无反应。

２．本品在空气及日光中即缓慢分解，析出游离碘，变成棕色，即不能再用。

３．应密闭避光保存。

４．子宫、输卵管造影应在透视下进行，避免血管内油栓。

５．碘过敏者禁用。发热患者慎用。

６．过敏患者可发生较严重反应，可用注射肾上腺素及吸氧急救。

碘曲仑Ｉｏｔｒｏｌａｎ

其他名称：伊索显。

【药代动力学】本品在人体蛛网膜下腔和血管注射后的药代动力学表现与其他水溶性造影剂相似，在椎管内经２４ｈ完全清除，而在血管内给药后则从间质的细胞外间隙经肾小球滤过排出。５ｄ后仅有给药量的０．２％从粪便中检出。本品不与血浆蛋白结合，在体内不被肝脏所代谢，２４ｈ内从尿中排出给药量的８０％，对肝肾功能很少影响。

【作用与用途】用于体腔造影如关节腔、子宫输卵管造影、胃肠造影、内镜逆行胆胰管造影及间接淋巴造影。

【用法与用量】子宫输卵管造影，１０～２５ｍＬ。

【不良反应】头晕、恶心、呕吐；原有的背痛、肢体疼痛加剧。

【制剂与规格】注射液：１０ｍＬ（分伊索显１９０、２４０、３００三种）。

【注意事项】

１．患者应空腹，适量饮水。

２．纠正水、电解质紊乱。

３．特别紧张的患者可肌内注射２００ｍｇ苯巴比妥作为镇静剂。

４．一次检查未用完的照影剂必须丢掉。

５．甲状腺功能亢进者禁用。

６．若发生惊厥，立即缓慢静脉注射地西泮１０ｍｇ，惊厥消退２０～３０ｍｉｎ后。应肌内注射２００ｍｇ苯巴比妥，防止复发。

第七节 妇产科常用中成药

金刚藤胶囊

【作用与用途】清热解毒，消肿散结。用于附件炎和附件炎性包块。

【用法与用量】口服：一次４粒，３次／ｄ，２周为１个疗程，或遵医嘱。

【不良反应】偶见胃肠道不适，如恶心、呕吐等，停药后可自行消失。

【制剂与规格】胶囊剂：０．５ｇ，主要成分为金刚藤。

【注意事项】孕妇忌服。

妇科千金片

【作用与用途】清热除湿，补益气血。用于慢性盆腔炎所致的带下属湿热下注、气血不足症。

【用法与用量】口服：一次６片，３次／ｄ。

【不良反应】尚未发现。

【制剂与规格】片剂：０．３２ｇ。

【注意事项】

１．忌食辛辣、生冷、油腻食物。

２．感冒时不宜服用。患有其他疾病者应在医生指导下服用。

３．带下清稀、无臭者不宜选用。

４．孕妇禁用。

八珍益母丸

【作用与用途】本品补气血，调月经。用于妇女气血两虚，体弱无力，月经量少、紊乱；又治行经腹痛、白带过多、腰酸倦怠、不思饮食。

【用法与用量】口服：一次８丸，２次／ｄ。

【成分】益母草、党参、白术（炒）、茯苓、熟地黄、当归、白芍（酒炒）、川芎、甘草。

【不良反应】尚未发现。

【制剂与规格】本品为棕黑色的水蜜丸，每１０丸重２ｇ。

【注意事项】

１．忌食辛辣、生冷食物。

２．感冒时不宜服用。患有其他疾病者，应在医生指导下服用。

３．服药２周症状无缓解，应去医院就诊。

４．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

５．孕妇禁服。糖尿病患者禁服。

当归丸

【作用与用途】补血活血，调经止痛。用于血虚面色萎黄、月经不调、经行腹痛、赤白带下、血虚头痛。

【用法与用量】口服：一次１０～２０丸，２次／ｄ。

【成分】当归、黄芪（蜜炙）。

【不良反应】尚未发现。

【制剂与规格】本品为黑褐色的大蜜丸。

【注意事项】

１．经期忌食生冷食物。

２．本品不宜和感冒药同时服用。

３．月经提前、量多、色深红者不宜服用。

４．经前或经期腹痛拒按伴乳胁胀痛者不宜选用。

５．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

妇炎消胶囊

【作用与用途】清热解毒，行气化瘀，除湿止带。用于妇女生殖系统炎症、痛经带下。

【用法与用量】口服：一次３粒，３次／ｄ。

【成分】败酱草、天花粉、大黄、牡丹皮、苍术、乌药等。

【不良反应】个别患者偶有轻微腹泻，停药后可自行消失。

【制剂与规格】胶囊剂：０．４５ｇ。

【注意事项】

１．忌食辛辣、生冷、油腻食物。

２．脾虚大便溏者慎用。

３．带下清稀者不宜选用。

４．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

５．孕妇及哺乳期妇女禁用。

加味逍遥丸

【作用与用途】疏肝清热，健脾养血。用于肝郁血虚、肝脾不和、两胁胀痛、心烦易怒、倦怠食少、月经不调、脐腹胀痛。

【用法与用量】口服：加味逍遥丸，一次６ｇ，２次／ｄ；加味逍遥胶囊，一次３粒，２次／ｄ；加味逍遥口服液，一次１０ｍＬ，２次／ｄ。

【成分】白术、白芍药、当归、柴胡、薄荷、栀子、茯苓、牡丹皮、甘草。

【制剂与规格】加味逍遥丸：每１００粒６ｇ。其他剂型：加味逍遥胶囊，每粒０．３ｇ；加味逍遥口服液，每支１０ｍＬ。

【注意事项】

１．孕妇慎服。

２．忌食生冷、油腻、辛辣食物。

３．经期延长、月经量过多合并贫血者，应在医生指导下服用。

４．青春期少女及更年期妇女应在医生指导下服药。

抗宫炎片

【作用与用途】清湿热，止带下。用于湿热下注所致白带量多。可治疗慢性宫颈炎、子宫内膜炎、盆腔炎、附件炎。

【用法与用量】口服：一次６片，３次／ｄ。

【成分】广东紫珠干浸膏、益母草干浸膏、乌药干浸膏。

【不良反应】偶见头晕，多可自行消失，不必停药。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．忌食辛辣、生冷、油腻食物。

２．糖尿病或患有其他疾病者应在医生指导下服用。

３．带下清稀者不宜选用。带下伴阴痒或有赤带者应去医院就诊。

４．脾胃虚弱，尤其是脾胃虚寒者慎用；月经量多者不宜服用。

５．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

七制香附丸

【作用与用途】开郁顺气，调经养血。用于月经错后、胸胁胀痛、小腹冷痛。

【用法与用量】口服：一次１袋，２次／ｄ。

【成分】香附（醋制）、鲜牛乳、地黄、茯苓、当归、熟地黄、川芎、白术（麸炒）、白芍、益母草、艾叶（炭）、黄芩、山茱萸（酒制）、天冬、阿胶、酸枣仁（炒）、砂仁、延胡索（醋制）、艾叶、糯米、小茴香（盐制）、人参、甘草、食盐。

【不良反应】偶有胃肠道反应。

【制剂与规格】本品为褐黄色的水丸，每袋装６ｇ。

【注意事项】

１．忌食生冷食物。

２．服本品时不宜和感冒药同时服用。

３．服本品时不宜同时服用藜芦、五灵脂、皂荚及其制剂。

４．不宜喝茶和吃萝卜，以免影响药效。

５．青春期少女及更年期妇女应在医生指导下服药。

６．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

经带宁胶囊

【作用与用途】清热解毒，抗炎止带，调经止痛。用于热毒瘀滞所致的经期腹痛，经血色暗、血块，赤白带下，量多气臭，阴部瘙痒、灼热。

【用法与用量】口服：一次３～４粒，３次／ｄ。

【成分】虎耳草、徐长卿、连钱草、老鹳草。

【制剂与规格】胶囊剂：０．３ｇ。

【注意事项】

１．忌食辛辣、生冷、油腻食物。

２．带下清稀者不宜选用。

３．胃寒者宜饭后服用，月经量多者不宜服用。

４．外阴白色病变、糖尿病所致的瘙痒不宜使用。

５．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

６．孕妇忌服。

妇炎康软胶囊

【作用与用途】活血化瘀，软坚散结，清热解毒，抗炎止痛。用于慢性附件炎、盆腔炎、阴道炎、膀胱炎、慢性阑尾炎、尿路感染。

【用法与用量】口服：一次６粒，３次／ｄ。

【成分】赤芍、土茯苓、三棱（醋炙）、川楝子（炒）、莪术（醋炙）、延胡索（醋炙）、芡实（炒）、当归、苦参、香附（醋炙）、黄柏、丹参、山药。

【制剂与规格】软胶囊剂：０．５ｇ。

【注意事项】

１．忌食辛辣，少食油腻。

２．带下清稀者不宜选用。

３．胃寒者慎用。

４．服药后症状无明显改善者停用。

５．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

６．本品性状发生改变时禁用。

第八节 与妊娠有关的生物制剂

乙型肝炎基因工程疫苗ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｅｐａｔｉｔｉｓＶａｃｃｉｎｅ

【作用与用途】机体接种本品后可产生乙型肝炎的保护抗体，产生细胞免疫和体液免疫应答，从而预防乙型肝炎。本疫苗适用于所有乙肝易感者。

【用法与用量】注射部位为上臂外侧三角肌肌内，免疫程序均按第０、１、６个月各接种１针。０指第１次接种，１、６指间隔１个月和６个月注射第２、３针。

【不良反应】本品很少有不良反应。极个别人可能有中、低度发热或注射局部微痛，这些轻微反应一般在２４ｈ内消失。

【制剂与规格】注射液：１０μｇ、２０μｇ。

【注意事项】

１．本品为乳白色混悬液，应于２～１０℃储运并避光保存，不能冻结。

２．备１ｍＬ肾上腺素，供偶尔发生休克时使用。

３．急慢性热病患者、有急慢性严重疾病者、有严重过敏史者禁用。

【药物相互作用】尚不明确。

甲型肝炎灭活疫苗ＩｎａｃｔｉｖａｔｅｄＨｅｐａｔｉｔｉｓＡＶａｃｃｉｎｅ

其他名称：维康特。

【药代动力学】已证明儿童和青少年在接种一剂本疫苗后有高度的保护性，通过对美国一甲型肝炎多次暴发社区１０３７名敏感健康儿童和青少年的随机、双盲、安慰剂对照研究对本疫苗的保护效果免疫原性和安全性进行了评价。每名儿童肌内注射本疫苗２５ｕ或安慰剂，在起初血清阴性的疫苗接受者中，９９％以上在接种后４周内血清转阳。目前尚不知本疫苗在健康受免疫者中保护效果中的持续效果。

【作用与用途】本品是一种经过高度纯化和灭活的全病毒疫苗，能诱导机体产生针对甲型肝炎病毒的抗体，从而预防甲型肝炎。本疫苗适用于２岁以上儿童及所有甲肝易感者，尤其高危人群，如到疫区的旅行者、医护人员、保育员。

【用法与用量】肌内注射：注射部位为上臂外侧三角肌肌内。２～１７岁的儿童及青少年先给予２５ｕ（０．５ｍＬ），并在６～１８个月时再给予１次同样的剂量；１８岁以上者先给予５０ｕ（１ｍＬ）、并在６个月后再给５０ｕ。

【不良反应】本品很少有不良反应。极个别人可能有中、低度发热，注射局部微痛。这些轻微反应一般在２４ｈ内消失。

【制剂与规格】注射剂：２５ｕ（０．５ｍＬ）、５０ｕ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品为乳白色混悬液，应于２～１０℃储运并避光保存，不能冻结。

２．应备有１∶１０００肾上腺素，供发生休克时使用。

３．禁止静脉、皮内、皮下注射。

４．下列情况禁忌：①急慢性发热病患者及有急慢性严重疾病者；②有严重过敏史者及孕妇；③免疫缺陷者及正在接受免疫抑制剂治疗者。

【药物相互作用】

１．尚无可靠资料表明可与其他疫苗联合应用。

２．与免疫球蛋白联合使用：对那些要做接种后预防者或立即（长期）进行保护者，本疫苗可与免疫球蛋白在不同部位用不同的注射器同时注射。

人用浓缩狂犬病疫苗ＣｏｎｃｅｎｔｒａｔｅＲａｂｉｅｓＶａｃｃｉｎｅｆｏｒＨｕｍａｎＵｓｅ

其他名称：维尔博（Ｖｅｒｏｒａｂ）。

【作用与用途】本品采用狂犬病病毒经ＶＥＲＯ传代细胞培养或其他方法培养，经化学方法灭活、浓缩、纯化后制成。为微乳白色澄清液体，含硫柳汞防腐剂。机体接种后产生狂犬病病毒中和抗体，从而预防感染狂犬病。暴露前免疫：适用于经常暴露于污染环境的专业技术人员如兽医、屠宰场工作人员等，以及有感染狂犬病危险的幼儿。暴露后免疫：被患狂犬病或可疑狂犬病的动物咬伤者，以及与上述被咬伤者有接触的人员。

【用法与用量】暴露前免疫：共接种３次（第０、７、２８日），肌内注射，上臂外侧三角肌肌内注射。１年后加强注射１次。暴露后免疫：对从未接种过狂犬病疫苗者，方案为接种５次，每次０．５ｍＬ，分别在接触狂犬病或疑有狂犬病动物的第０、３、７、１４、２８日肌内注射。对既往曾接受过全程免疫并加强接种过１针者，如接种未超过５年，于当日和第３日加强注射２次，每次０．５ｍＬ肌内注射；对于接种已超过５年者，应进行全程免疫接种。

【不良反应】

１．局部反应少数人注射局部可有红肿、疼痛、硬结，一般１～２ｄ消退；严重者水肿、淋巴结肿大，不需处理可自行好转。

２．全身反应可有全身过敏反应，表现为大面积的荨麻疹或皮疹、头晕、头痛伴全身不适，发热和过敏性休克少见，中枢神经系统变态反应罕见。

【制剂与规格】注射液：２ｍＬ。冻干粉针剂：２ｍＬ针剂冻干粉（用前以２ｍＬ生理盐水溶解）。

【注意事项】

１．如疫苗有摇不匀的颗粒或变色，应废弃不用；如无标签、已过期或安瓿有裂纹者，一律不用。

２．接种疫苗时应准备肾上腺素以防全身过敏反应或过敏性休克。

３．严重咬伤者须彻底清洁消毒伤口，伤口不宜包扎、缝合。

４．注射疫苗后可正常工作，但忌烟、酒、浓茶等刺激性食物及剧烈运动。

５．本品需于２～８℃避光保存。由于狂犬病是致命性疾病，故被疑狂犬病的动物咬伤后或有其他密切接触史造成有感染危险时进行疫苗注射无绝对禁忌证；相对禁忌证有：孕妇、过敏体质者、正在进行免疫抑制治疗的患者和急性传染病及发热者应推迟接种。

破伤风人免疫球蛋白ＨｕｍａｎＴｅｔａｎｕｓＩｍｍｕｎｏｇｌｏｂｕｌｉｎ

【作用与用途】本品是用破伤风类毒素对健康献血员进行超前免疫获得的免疫血浆，是经提纯的特异性高效价的抗体制剂，机体注射破伤风人免疫球蛋白后将与破伤风类毒素最大限度地结合，阻止破伤风毒素和组织细胞结合，从而预防破伤风。

【用法与用量】预防剂量儿童与成人相同，每次用量均为２５０ＩＵ。伤势严重或创面污染严重者可剂量加倍。治疗推荐剂量为３０００～１００００ＩＵ，本品只限肌内注射，不需做皮试，不得做静脉注射。

【不良反应】不良反应轻微。注射局部有轻微的疼痛。全身反应可有低热、不适，不久即消失。

【制剂与规格】注射液：２５０ＩＵ。

【注意事项】

１．本品只供肌内注射，不能做静脉注射，用药前不需皮试。

２．安瓿打开后，制品应一次性注射完毕，不能分次使用；本品为接近无色带荧光或淡黄色澄清液体，如有摇不散的沉淀或异物不可使用。

３．本品只能中和血液中游离的毒素，若毒素已与组织细胞结合，尽管未发展到发病的程度也不能被免疫球蛋白中和，所以无论预防或治疗均必须尽早用药。

４．尽管本品在体内维持时间为３～４周，仍须进行类毒素预防接种。

５．本品应保存在２～８℃，如过期或安瓿有裂纹者，一律不用。一般无禁忌，使用前不必做过敏试验。

人免疫球蛋白ＨｕｍａｎＩｍｍｕｎｏｇｌｏｂｕｌｉｎ

【作用与用途】本品具有替补免疫调节作用，从而提高机体对多种细菌、病毒的抵抗能力。用于①替代治疗：原发性或获得性体液免疫缺乏或减少症，如先天性Ｘ－连锁免疫缺陷；急性抗体消耗性疾病，如新生儿败血症、重症急性传染病、烧伤或严重创伤致感染性休克；慢性抗体消耗性疾病；免疫抑制，如骨髓、器官移植等。②免疫调节：特发性血小板减少性紫癜。③潜在用途：对某些自身免疫性疾病和系统性炎症具有治疗效果。

【用法与用量】静脉滴注：①免疫球蛋白缺乏或低下症：４００ｍｇ／ｋｇ，维持剂量为２００～４００ｍｇ／ｋｇ，用药间隔视血清ＩｇＧ水平而定。②特发性血小板减少性紫癜：４０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），连续用５ｄ。③重症感染：２００～４００ｍｇ／（ｋｇ·ｄ），连续用３～５ｄ。

【不良反应】不良反应轻微，个别患者滴注时出现头痛、心慌、恶心等反应，与滴注速度过快或体质差有关。滴注过程应定时观察，必要时放慢速度，不需特殊处理，个别患者滴注结束后发生上述反应，一般２４ｈ内均可恢复。

【制剂与规格】注射液：２．５ｇ（５０ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品只供静脉注射，应严格单独滴注，禁止与其他药物合用。

２．本品为无色澄清液体，如有摇不散的沉淀或异物不能使用；保存在２～８℃、如已过期或安瓿有裂纹者，一律不用。

３．对本品过敏者或有其他严重过敏史者及抗体的选择性缺乏者禁用。有严重酸碱代谢紊乱患者慎用。

人血白蛋白ＨｕｍａｎＡｌｂｕｍｉｎ

【作用与用途】本品为从健康人血浆中分离提取、灭活病毒的白蛋白浓缩制剂，蛋白质含量为２０％以上，白蛋白纯度为９５％以上，可增加循环血量，维持血清胶体渗透压。

【用法与用量】静脉滴注：①重症烧伤或失血性休克：５～２０ｇ，４～６ｈ后重复一次。②肾病、肝硬化等慢性蛋白缺乏症：５～１０ｇ／ｄ，直至血清蛋白恢复正常。③新生儿溶血性黄疸：１ｇ／ｋｇ，２～３ｄ。

【不良反应】偶有皮疹、心率加快、恶心、乏力、肌痛，不需处理，可自行好转。

【制剂与规格】注射液：５ｇ（２０ｍＬ）、１０ｇ（５０ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品只供静脉滴注，应严格单独滴注，禁止与其他药物混合使用。

２．本品为无色澄清液体，如有摇不散的沉淀或异物不可使用。

３．本品应保存在２～８℃，如已过期或安瓿有裂纹，一律不用。严禁冻结。

４．高血容量状态、脱水、严重性心脏病、严重贫血、肺循环严重改变者，以及对本品过敏者禁用。

５．孕妇或可能怀孕的妇女用药要慎重，如有必要应用时，应在医生的指导和严密观察下使用。

【药物相互作用】本品不宜与血管收缩药、蛋白水解酶或含乙醇的注射液混合使用。

乙型肝炎人免疫球蛋白ＨｕｍａｎＨｅｐａｔｉｔｉｓＢＩｍｍｕｎｏｇｌｏｂｕｌｉｎ

【作用与用途】本品是乙型肝炎疫苗免疫献血员后采集的高效价乙型肝炎表面抗体血浆，经分离提取并灭活病毒处理制成的特异性免疫球蛋白制剂，含高效价的乙型肝炎表面抗体，具有中和乙型肝炎病毒的作用。注射后可迅速提高受者乙型肝炎表面抗体的水平，避免、预防或阻断乙型肝炎的感染。还用于阻断母婴传播。

【用法与用量】只用于肌内注射，不能做静脉注射。①乙型肝炎预防：一次肌内注射，儿童为１００～２００ＩＵ，成人为２００～４００ＩＵ，必要时可间隔３～４周再注射１次。②意外接触后应立即（最迟不超过７ｄ）注射８～１０ＩＵ／ｋｇ，隔月再注射１次。③阻断母婴传播：乙型肝炎表面抗原阳性孕妇从７个月起，每月注射１次，每次２００～４００ＩＵ；ＨＢｓＡｇ阳性的孕妇所生婴儿在出生２４ｈ内注射１００～２００ＩＵ，若同时接种乙型肝炎疫苗应选择不同部位注射。

【不良反应】本品很少有不良反应。极个别人可能有注射局部微痛，一般在２４ｈ内消失。

【制剂与规格】注射液：１００ＩＵ、２００ＩＵ、４００ＩＵ。

【注意事项】

１．本品为透明带荧光液体，放置后会出现沉淀，必须充分摇匀，遇有块状物出现不得使用。

２．只限肌内注射，不得用于静脉注射。

３．制品开启后一次用完，不得分次使用。

４．对人免疫球蛋白过敏者或有其他严重过敏史者禁用。

（杨平胡孟彩任清燕）


第二十章 耳鼻咽喉科用药

第一节 耳部常用药物

复方红霉素滴耳液ＣｏｍｐｏｕｎｄＥｒｙｔｈｒｏｍｙｃｉｎＥａｒＤｒｏｐ

【作用与用途】有增强局部抗感染活性和降低全身糖皮质醇激素反应的作用。用于急性化脓性中耳炎。

【用法与用量】先清除外耳道内分泌物，滴入３～５滴耳浴５～１０ｍｉｎ，３次／ｄ。

【制剂与规格】滴耳液、含红霉素、氢化可的松各０．５％。

氧氟沙星滴耳液ＯｆｌｏｘａｃｉｎＥａｒＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品主要成分为氧氟沙星。用于治疗敏感菌引起的中耳炎、外耳道炎、鼓膜炎。

【用法与用量】滴耳，成人一次６～１０滴，２～３次／ｄ。滴耳后进行约１０ｍｉｎ耳浴，根据症状适当增减滴耳次数，对小儿滴数酌减。

【不良反应】偶有中耳痛及瘙痒感。

【制剂与规格】滴耳液：０．３％。

【注意事项】

１．只用于滴耳。

２．本品一般适用于中耳炎，局限在中耳黏膜部位的局部治疗。若炎症已漫及鼓室周围时，除局部治疗外，还应同时服用口服制剂以加强疗效。

３．使用本品时若药温过低，可能会引起眩晕。因此，使用温度应接近体温。

４．出现过敏症状时应立即停药。

５．使用本品的疗程以４周为限。若继续给药时，应慎用。

６．耳用制剂在启用后最多可使用４周。

７．孕妇不宜应用，如确有应用指征，且利大于弊时方可慎用。哺乳期妇女使用时应停止哺乳。

８．对本品及氟喹诺酮类药过敏的患者禁用。

【药物相互作用】长期大量使用经局部吸收后，可产生与全身用药相同的药物相互作用，如可使用环孢素、丙磺舒等药物血药浓度升高，干扰咖啡因的代谢等。

氯霉素滴耳液ＣｈｌｏｒａｍｐｈｅｎｉｃｏｌＥａｒＤｒｏｐｓ

【作用与用途】氯霉素为酰胺醇类抗生素。在体外具广谱抗微生物作用，包括需氧革兰阴性菌及革兰阳性菌、厌氧菌、立克次体属、螺旋体和衣原体属。对下列细菌具有杀菌作用：流感嗜血杆菌、肺炎链球菌和脑膜炎奈瑟菌。对以下细菌仅具抑菌作用：金黄色葡萄球菌、化脓性链球菌、草绿色链球菌、Ｂ组链球菌、大肠杆菌、肺炎克雷伯菌、奇异变形杆菌、伤寒和副伤寒沙门菌、志贺菌属、脆弱拟杆菌等厌氧菌。下列细菌通常对氯霉素耐药：铜绿假单胞菌、不动杆菌属、肠杆菌属、黏质沙雷菌、吲哚阳性变形杆菌属、甲氧西林耐药葡萄球菌和肠球菌属。本品属抑菌剂，为脂溶性的，通过弥散进入细菌细胞内，并可逆性地结合在细菌核糖体的５０Ｓ亚基上，使肽链增长受阻（可能由于抑制了转肽酶的作用），因此抑制肽链的形成，从而阻止蛋白质的合成。用于治疗敏感细菌感染引起的外耳炎、急慢性中耳炎。

【用法与用量】滴于耳道内，一次２～３滴，３次／ｄ。

【不良反应】偶见过敏反应。

【制剂与规格】滴耳液：０．２５％～０．５％。

【注意事项】

１．如耳内分泌物多时，应先清除，再滴入本品。

２．使用后应拧紧瓶盖，防止污染。

３．本品虽是局部用药，但因氯霉素具有严重的骨髓抑制作用，孕妇及哺乳期妇女使用后亦可能引起新生儿和哺乳婴儿产生严重的不良反应，故孕妇及哺乳期妇女慎用。

４．新生儿和早产儿禁用。

５．对本品过敏者禁用。

【药物相互作用】与林可霉素类或红霉素类等大环内酯类抗生素合用可发生拮抗作用，因此不宜联合应用。

硼酸乙醇滴耳液ＢｏｒｉｃＡｃｉｄＡｌｃｏｈｏｌＥａｒＤｒｏｐｓ

【作用与用途】消毒，收敛，止痒。用于急慢性外耳道炎、鼓膜炎、化脓性中耳炎。

【用法与用量】滴耳，３次／ｄ。

【制剂与规格】滴耳液：４％。

【注意事项】在滴耳时可有短时间刺痛感。

硼酸甘油滴耳液ＢｏｒｉｃＡｃｉｄＧｌｙｃｅｒｉｎＥａｒＤｒｏｐｓ

【作用与用途】抑菌，防腐。用于急慢性中耳炎。

【用法与用量】滴耳，２～３次／ｄ。

【制剂与规格】滴耳液：４％。

水杨酸乙醇滴耳液ＳａｌｉｃｙｌｉｃＡｃｉｄＡｌｃｏｈｏｌＥａｒＤｒｏｐｓ

【作用与用途】防腐，止痒。用于急慢性外耳道炎、真菌感染。

【用法与用量】滴耳，３次／ｄ。

【制剂与规格】滴耳液：４％。

【注意事项】使用１周后应暂停。

酚甘油滴耳液ＰｈｅｎｏｌＧｌｙｃｅｒｉｎｅＥａｒＤｒｏｐｓ

【作用与用途】杀菌，止痛，消肿。主要用于急性中耳炎鼓膜未穿孔时及外耳道炎症。

【用法与用量】滴耳，３次／ｄ。

【制剂与规格】滴耳液：２％～５％。

【注意事项】鼓膜穿孔时忌用。

碳酸氢钠滴耳液ＳｏｄｉｕｍＢｉｃａｒｂｏｎａｔｅＥａｒＤｒｏｐｓ

【作用与用途】软化耵聍。用于外耳道耵聍栓塞。

【用法与用量】滴耳，每日数次，待耵聍软化（一般３～５ｄ）后行外耳道冲洗。

【制剂与规格】滴耳液：３％～５％。

液状石蜡滴耳液ＬｉｑｕｉｄＰａｒａｆｆｉｎＥａｒＤｒｏｐｓ

【作用与用途】用于软化耵聍及使进入外耳道的昆虫窒息，便于取出。

【用法与用量】滴耳，每日数次。

【制剂与规格】滴耳液：１０ｍＬ。

双氧水洗耳液ＨｙｄｒｏｇｅｎＰｅｒｏｘｉｄｅＥａｒＤｒｏｐｓ

【作用与用途】清洁，消毒，除臭。用于急慢性化脓性中耳炎的清洁、洗耳。

【用法与用量】２～３次／ｄ。

【制剂与规格】滴耳液：２％～３％。

制霉菌素冷霜ＮｙｓｔａｔｉｎＣｏｌｄＣｒｅａｍ

【作用与用途】抑制杀灭真菌。用于外耳、口腔或咽腔的真菌感染。

【用法与用量】将本品用棉签涂于真菌感染部位。

【制剂与规格】霜剂：每克含制霉菌素１０万ｕ。

耳聋左慈丸

【作用与用途】滋阴平肝。用于慢性化脓性中耳炎及其他原因引起的耳鸣、耳聋。

【用法与用量】口服：每次６～９ｇ，３次／ｄ。

【制剂与规格】水丸：主要成分为煅磁石、熟地黄、山药、牡丹皮等。

【注意事项】

１．忌烟、酒及辛辣刺激性食物。

２．感冒时不宜服用。

３．有高血压、心脏病、肝病、糖尿病、肾病等慢性病严重者应在医师指导下服用。

４．儿童、孕妇、哺乳期妇女、年老体弱者应在医师指导下服用。

５．本品只用于肝肾阴虚证之听力逐渐减退、耳鸣如蝉声者，凡属外耳、中耳病变而出现的耳鸣（如外耳道异物等），应去医院就诊。

６．突发耳鸣、耳聋者应去医院就诊。

７．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

第二节 鼻部常用药物

呋麻滴鼻液ＥｐｈｅｄｒｉｎｅａｎｄＦｕｒａｃｉｌｉｎＮａｓａｌＤｒｏｐｓ

其他名称：呋喃西林麻黄碱滴鼻液。

【作用与用途】呋喃西林为抗菌谱较广的抗感染药物，具有较强的抑菌抗炎作用，在本品中主要起防腐剂作用；麻黄碱为拟肾上腺素药物，能收缩血管，促进引流，减少鼻腔分泌物，改善鼻腔通气状况。用于急性鼻炎、慢性单纯性鼻炎、急慢性鼻窦炎、变应性鼻炎等。

【用法与用量】滴鼻。一次１～３滴，３～４次／ｄ。连续用药不宜超过２周。

【不良反应】偶见一过性轻微烧灼感、干燥感、头痛、头晕、心率加快，长期使用可致心悸、焦虑不安、失眠。

【制剂与规格】滴鼻液：１％（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．小儿、孕妇慎用。

２．本品可产生“反跳”现象，出现更为严重的鼻塞，长期使用可造成鼻黏膜损伤。萎缩性鼻炎及干燥性鼻炎忌用。

３．冠心病、高血压、甲状腺功能亢进症、糖尿病、闭角型青光眼患者慎用。

４．使用后拧紧瓶盖，以防污染。

５．儿童用量请咨询医生。

【药物相互作用】不能与单胺氧化酶抑制药如呋喃唑酮、三环类抗抑郁药如阿米替林同用。如正在服用其他药品，使用本品前请咨询医生或药师。

麻黄碱地塞米松滴鼻液ＥｐｈｅｄｒｉｎｅａｎｄＤｅｘａｍｅｔｈａｓｏｎｅＮａｓａｌＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品具有抗过敏、通气、减轻鼻黏膜水肿作用。用于治疗鼻塞。

【用法与用量】每次１～３滴，３～４次／ｄ。连续用药不宜超过２周。

【不良反应】长期使用可有皮质类固醇的全身性不良反应。余同呋喃西林麻黄碱滴鼻液。

【制剂与规格】滴鼻液：每支含１％麻黄碱和０．５％地塞米松。

【注意事项】

１．儿童、孕妇、过敏体质者及运动员慎用。

２．冠心病、高血压、甲状腺功能亢进症、糖尿病、闭角型青光眼患者慎用。

３．滴鼻时应采取立式或坐式。

４．本品仅供滴鼻，切忌口服。

６．鼻腔干燥、萎缩性鼻炎患者禁用。

７．如使用过量或出现严重不良反应，应立即就医。

【药物相互作用】不能与单胺氧化酶抑制剂、三环类抗抑郁药同用。

盐酸羟甲唑啉鼻喷雾剂ＯｘｙｍｅｔａｚｏｌｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅＮａｓａｌＳｐｒａｙ

【作用与用途】用于急慢性鼻炎、鼻窦炎，过敏性鼻炎，肥厚性鼻炎。

【用法与用量】喷鼻。成人和６岁以上儿童，一次一侧１～３喷，早晨和睡前各１次。

【不良反应】

１．用药过频易致反跳性鼻充血，久用可致药物性鼻炎。

２．少数人有轻微烧灼感、针刺感、鼻黏膜干燥，以及头痛、头晕、心率加快等反应。

３．罕见过敏反应。

【制剂与规格】喷雾剂：０．０５％（１０ｍＬ：５ｍｇ）。

【注意事项】

１．严格按推荐用量使用，连续使用不得超过７ｄ，如需继续使用，应咨询医生。

２．高血压、冠心病、甲状腺功能亢进症、糖尿病等患者慎用。

３．２～６岁儿童应在医生指导下使用。

４．如使用过量或出现严重不良反应，应立即就医。

５．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

６．儿童必须在成人监护下使用。

【药物相互作用】

１．使用本品时不能同时使用其他收缩血管类滴鼻剂。

２．如与其他药物同时使用可能会发生药物相互作用，详情请咨询医生或药师。

色甘酸钠滴鼻液ＤｉｓｏｄｉｕｍＣｒｏｍｏｇｌｙｃａｔｅＮａｓａｌＤｒｏｐｓ

【作用与用途】用于变应性鼻炎，抑制肥大细胞脱颗粒释放过敏介质。

【用法与用量】滴鼻。成人一次５～６滴，５～６次／ｄ；儿童一次２～３滴，３～４次／ｄ。季节性患者在易发季节应提前２～３周使用。

【不良反应】可见鼻刺痛、烧灼感、喷嚏、头痛、嗅觉改变，罕见鼻出血、皮疹等过敏反应。

【制剂与规格】滴鼻液：每１ｍＬ含２０ｍｇ色甘酸钠。

【注意事项】

１．应按推荐方法用药。

２．严重肝肾功能不全患者慎用。

３．使用后应将瓶盖盖好，避免瓶口污染。

４．用药前应清洁鼻腔。

５．如使用过量或出现严重不良反应，应立即就医。

６．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

７．儿童必须在成人监护下使用。

【药物相互作用】如与其他药物同时使用可能会发生药物相互作用，详情请咨询医生或药师。

盐酸左卡巴斯汀鼻喷雾剂ＬｅｖｏｃａｂａｓｔｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅＮａｓａｌＳｐｒａｙ

其他名称：立复汀。

【作用与用途】局部用抗组胺药。适用于减轻季节性过敏性鼻炎的症状。

【用法与用量】喷鼻。成人和儿童：常规剂量每鼻孔每次喷两下，２次／ｄ。也可增加至每次每鼻孔喷两下，３～４次／ｄ。连续用药直至症状消除。用前必须摇匀。

【不良反应】常见鼻内有刺激感及有轻度头痛。

【制剂与规格】喷雾剂：每１ｍＬ含０．５ｍｇ盐酸左卡巴斯汀。

【注意事项】

１．对盐酸左卡巴斯汀鼻喷剂有过敏史者禁用。

２．由于盐酸左卡巴斯汀由肾脏排泄，故肾损伤患者使用时应特别注意。

３．１２岁以下儿童不宜用盐酸左卡巴斯汀鼻喷剂。

４．孕妇使用前应考虑使用盐酸左卡巴斯汀鼻喷剂的必要性。因药物有少量进入乳汁，故哺乳期妇女应慎用。

【药物相互作用】

１．临床试验中没有本品与乙醇或任何其他药物相互作用的报道。

２．在一次特殊设计的精神作用研究中，未见本品与安定有相互作用，但不能排除与乙醇有轻微的相互作用。

布地奈德鼻喷雾剂ＢｕｄｅｓｏｎｉｄｅＮａｓａｌＳｐｒａｙ

其他名称：雷诺考特。

【作用与用途】抑制炎性介质的释放和抑制细胞因子介导的免疫反应。用于过敏性鼻炎、非过敏性鼻炎，预防鼻息肉切除后的再生，对症治疗鼻息肉。

【用法与用量】剂量应个体化。

１．治疗鼻炎成人及６岁以上儿童推荐起始剂量为一日２５６μｇ，此剂量可于早晨一次喷入或早晚分两次喷入，即早晨每个鼻孔内喷入１２８μｇ；或早、晚各１次，每次每个鼻孔内喷入６４μｇ。一日量超过２５６μｇ，未见作用增加。在获得预期的临床效果后，减少用量至控制症状所需的最小剂量。临床试验证明，一些患者每日早晨每个鼻孔喷入３２μｇ作为维持剂量是足够的，一些患者在开始治疗后５～７ｈ即可缓解症状，在治疗数天后才可获全效（少数患者需要２周）。因此，治疗季节性鼻炎，如果可能的话，最好在接触过敏原前开始使用。伴有严重的鼻充血时可能需配合使用缩血管药物。为控制过敏所致的眼部症状，有时可能需要同时给予辅助治疗。对１８岁以上的成人，治疗过敏性鼻炎，３２μｇ的剂量不需处方，最多可使用３个月。

２．治疗或预防鼻息肉推荐剂量为一日２５６μｇ，此剂量可于早晨一次喷入或分早、晚两次喷入。在获得预期的效果后，减少用量至控制症状的最小剂量，以此作为维持剂量。

【不良反应】

１．气道出现局部刺激，有轻微的血性分泌物，鼻出血。可出现鼻中隔穿孔和黏膜溃疡。

２．速发或迟发的过敏反应，如荨麻疹、皮疹、皮炎、血管神经性水肿、支气管痉挛等。

【制剂与规格】喷雾剂：６４μｇ／喷，每瓶１２０喷。

【注意事项】

１．使用本品１４ｄ后，症状仍未改善，请咨询医生。

２．自我治疗时间不得超过３个月，如需要超过３个月，应在医生指导下使用。

３．长期使用高剂量，可能发生糖皮质激素的全身作用。长期接受本品治疗的儿童和青少年，可能引起生长发育迟缓，应在医生指导下使用。

４．伴有鼻部真菌感染和疱疹的患者慎用。

５．使用全身性糖皮质激素转为使用本品者，应在医生指导下使用。

６．肺结核患者慎用。

７．本品仅为鼻腔用药，不得接触眼睛，若接触眼睛，请立即用水清洗。

８．６岁以下儿童不推荐使用本品。

９．孕妇及哺乳期妇女应避免使用本品。

１０．运动员慎用。

１１．如服用过量或出现严重不良反应，应立即就医。

１２．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

１３．儿童必须在成人监护下使用。

１４．如正在使用其他药品，使用本品前请咨询医生或药师。

【药物相互作用】

１．应避免与酮康唑合用。

２．与其他药物同时使用可能会发生药物相互作用，详情请咨询医生或药师。

丙酸倍氯米松鼻喷雾剂ＢｅｃｌｏｍｅｔｈａｓｏｎｅＤｉｐｒｏｐｉｏｎａｔｅＮａｓａｌＳｐｒａｙ

其他名称：伯克纳。

【药代动力学】鼻腔吸入后，鼻黏膜吸收一部分，不发生酶化－代谢反应。经鼻腔清除后，剩余的部分被吞咽，经胃肠道吸收，一次吸入２００μｇ（４揿）本品后的血浆浓度低于１００ｐｇ／ｍＬ。第一次通过肝脏时，大部分药物被迅速灭活。主要通过粪便及尿排泄。

【作用与用途】抑制免疫球蛋白Ｅ生成。预防和治疗常年性及季节性的过敏性鼻炎和血管舒缩性鼻炎。

【用法与用量】仅用于鼻腔喷雾。适用于成人及６岁以上儿童。用量：建议用量为每次每鼻孔２揿；２次／ｄ。也可采用每次每鼻孔１揿，３～４次／ｄ。每日用量不可超过８揿（４００μｇ）。为达到最佳疗效，应有规律用药。最高疗效未必会在头数次使用中达到。

【不良反应】

１．少数患者可出现鼻、咽部干燥或烧灼感，喷嚏或轻微鼻出血等不良反应。

２．极个别患者发生的鼻中隔穿孔、眼压升高或青光眼，可能与使用丙酸倍氯米松鼻喷雾剂有关。

【制剂与规格】喷雾剂：每瓶８．３ｇ，含丙酸倍氯米松１２．８ｍｇ，药液浓度为０．１５４％；每揿含丙酸倍氯米松５０μｇ，每瓶２００揿。

【注意事项】

１．鼻腔和鼻窦伴有细菌感染时，应给予适当的抗菌治疗。

２．对于采用口服类固醇治疗的患者，肾上腺功能已有损害时，若改用本剂，要注意脑下垂体－肾上腺系统的完全复原。

３．对于过量使用本品的患者、对本品高敏性患者及近期口服类固醇的患者，可能会产生全身性反应。

４．虽然本剂可控制季节性鼻炎的大多数症状，但当受到夏季异常的变应原诱发时，用本剂的同时应采用其他治疗，尤其是对眼部症状。

５．对丙酸倍氯米松过敏者禁用。

丙酸氟替卡松鼻喷雾剂ＦｌｕｔｉｃａｓｏｎｅＰｒｏｐｉｏｎａｔｅＮａｓａｌＳｐｒａｙ

其他名称：辅舒良。

【药代动力学】推荐剂量经鼻给药后，丙酸氟替卡松的血浆浓度很低，水溶性鼻喷雾剂的系统生物利用度也很低（平均值为０．５％，中间值为０．３６％）。静脉给药后，丙酸氟替卡松的药代动力学与剂量成正比，为三次方关系，由于胃肠道吸收不完全和广泛的首关效应，绝对口服生物利用度可忽略不计（＜１％）。丙酸氟替卡松在体内分布广泛（Ｖｓｓ约为３００Ｌ），血浆蛋白结合率为９１％，静脉给药后丙酸氟替卡松具很高的清除率（估计ＣＬ为１．１Ｌ／ｍｉｎ），表明在肝脏广泛代谢。由ＣＹＰ３Ａ４代谢为无活性的羧基衍生物。在３～４ｈ内，Ｃｍａｘ减少约９８％，在终末半衰期内（约为８ｈ），仅有很低的浓度存在血浆中。口服丙酸氟替卡松后，８７％～１００％以原药或代谢物经粪便排泄。对于大多数患者，通过鼻腔给药，丙酸氟替卡松一般不引起ＨＰＡ抑制。然而，不同的患者发生可能全身反应的情形差异很大，所以应采用能有效抑制症状的最小剂量。儿童用药的药代动力学与成人的一致。

【作用与用途】丙酸氟替卡松水溶性鼻喷雾剂用于预防和治疗季节性过敏性鼻炎（包括花粉症）和常年性过敏性鼻炎。它具有强效的抗炎活性，但是当局部作用于鼻黏膜时，未检测出其全身性活性。

【用法与用量】丙酸氟替卡松水溶性鼻喷雾剂仅用于鼻腔吸入。用于预防和治疗成人及儿童（１２岁及１２岁以上）的季节性过敏性鼻炎和常年性过敏性鼻炎：每日１次，每个鼻孔各２喷，以早晨用药为好，某些患者需每日２次，每个鼻孔各２喷。当症状得到控制时，维持剂量为每日１次，每个鼻孔１喷。如果症状复发，可相应增加剂量，应采用能够使症状得到有效控制的最小剂量。每日最大剂量为每个鼻孔不超过４喷。老年患者用量同成年患者。用于预防和治疗４～１１岁儿童的季节性过敏性鼻炎及常年性过敏性鼻炎：每日１次，每个鼻孔各１喷，某些患者需每日２次，每鼻孔各１喷，每日最大剂量为每鼻孔不超过２喷，应采用能够使症状得到有效控制的最小剂量。必须规律地用药才能获得最大疗效，应向患者说明的是用药后不会立即起效，只有治疗３～４ｄ后，才能获得最大疗效。

【不良反应】

１．经鼻应用糖皮质激素后曾有发生鼻中隔穿孔的报道，但极为罕见，通常见于曾做过鼻手术的患者。

２．与其他鼻部吸入剂一样，本品可引起鼻、喉部干燥和刺激感，有令人不愉快的味道和气味，鼻痛和头痛曾见诸报道。

３．过敏反应，包括皮疹、面部或舌部水肿曾有报道。罕有过敏性或过敏样反应和支气管痉挛的报道。使用某些经鼻腔给药的糖皮质激素可能会发生对全身的作用，特别是当大剂量且长期使用时。

【制剂与规格】喷雾剂：５０ｍｇ／喷，每瓶１２０喷。

【注意事项】

１．鼻腔感染应予以恰当治疗，但这并非是应用本品的禁忌证。

２．应用本品数日后才能产生最大疗效。

３．存在肾上腺功能受损的情况时，若由应用全身糖皮质激素治疗转换为丙酸氟替卡松水溶性鼻喷雾剂，则必须特别谨慎小心。

４．虽然对于大多数患者来说，丙酸氟替卡松水溶性鼻喷雾剂可控制季节性过敏性鼻炎，但是在受到严重的夏季过敏原诱发时，在某些情况下，应进行适当的辅助治疗，特别是要控制眼部症状。

５．经鼻腔用类固醇可引起全身作用，特别是在高剂量并长期使用时。这些作用可因患者个体差异和所使用的类固醇不同而异（参见药代动力学）。曾有报道，在允许的剂量下经鼻腔使用类固醇，会引起儿童发育迟缓。

富马酸酮替芬鼻吸入气雾剂ＫｅｔｏｔｉｆｅｎＦｕｍａｒａｔｅＡｅｒｏｓｏｌｆｏｒＮａｓａｌ

【作用与用途】本品兼有组胺Ｈ１受体拮抗作用和抑制过敏反应介质释放作用。用于过敏性鼻炎。

【用法与用量】用前摇匀即成混悬液，揿压喷头阀门即有相当量药物微粒喷出。用时将装在气雾剂上的鼻腔专用喷头对准鼻孔倒喷，在吸气时揿喷一次，喷时须将另一鼻孔用手堵住。一次１～２揿，２～３次／ｄ。

【不良反应】

１．常见有嗜睡、怠倦、口干、恶心，一般不影响继续用药。

２．偶见头痛、头晕、反应迟钝及体重增加。

【制剂与规格】气雾剂：１４ｇ，含酮替芬２５．５ｍｇ。

【注意事项】

１．必须正确使用气雾剂。用前摇匀成混悬液，将喷头对准鼻腔内倒喷，并在吸气时揿压，同时将另一鼻腔用手捂住。如堵塞，可用细针挑通阀门杆旁边的小孔及喷雾小孔。

２．用药期间不得驾驶飞机、车、船，从事高空作业、机械作业及操作精密仪器。

３．孕妇及哺乳期妇女应在医生指导下使用。

４．避免受热受压。

５．对本品过敏者禁用，服用降糖药的糖尿病患者禁用。过敏体质者慎用。

６．儿童必须在成人监护下使用。

７．如正在使用其他药品，使用本品前请咨询医生或药师。

【药物相互作用】

１．与多种中枢神经抑制药或乙醇并用，可以增强本品的镇静作用。

２．不得与口服降血糖药并用。

３．如与其他药物同时使用，可能会发生药物相互作用，详情请咨询医生或药师。

糠酸莫米松鼻喷雾剂ＭｏｍｅｔａｓｏｎｅＦｕｒｏａｔｅＡｑｕｅｏｕｓＮａｓａｌＳｐｒａｙ

其他名称：内舒拿。

【作用与用途】抗组胺。适用于治疗成人、青少年和３～１２岁儿童的季节性或常年性鼻炎。对于曾有中至重度季节性过敏性鼻炎症状的患者，主张在花粉季节开始前２～４周使用本品作预防性治疗。

【用法与用量】成人（包括老年患者）和青少年：用于预防和治疗的常用推荐量为每侧鼻孔２喷（每喷为５０μｇ），一日１次（总量为２００μｇ），症状被控制后，剂量可减至每侧鼻孔１喷（总量１００μｇ），即能维持疗效。如果症状未被有效控制，则剂量可增至每侧鼻孔４喷（４００μｇ），在症状控制后减少剂量。在首次给药后１２ｈ即能产生明显的临床效果。３～１１岁儿童：常用推荐量为每侧鼻孔１喷（每喷为５０μｇ），一日１次（总量为１００μｇ）。

【不良反应】在临床研究中报道与本品有关的局部不良反应（成人及青少年患者）包括鼻出血，如明显出血、带血黏液和血斑（８％），咽炎（４％），鼻灼热感（２％）及鼻部刺激感（２％），这些不良反应常见于使用皮质激素类鼻喷雾剂时。鼻出血一般具有自限性，同时程度较轻，与安慰剂（５％）相比发生率较高，但与阳性对照的皮质激素（１５％）相比，发生率相近或较低，其他反应均与安慰剂相当。在小儿患者中，不良反应如头疼（３％）、鼻出血（６％）、鼻部刺激感（２％）及流涕（２％）均与安慰剂相当。鼻腔吸入糠酸莫米松一水合物很少发生即刻过敏反应，极少有过敏和血管性水肿的报道。

【制剂与规格】喷雾剂：０．０５％，每瓶１４０揿。

【注意事项】

１．对于涉及鼻黏膜有未经治疗的局部感染者，不应使用本品。

２．由于皮质激素具有抑制伤口愈合的作用，因而对于新近接受鼻部手术或受外伤的患者，在伤口愈合前不应使用鼻腔用皮质激素。

３．使用本品治疗１２个月后未见鼻黏膜萎缩，同时糠酸莫米松可使鼻黏膜恢复至正常组织学表现。

４．与任何一种药物长期使用一样，对于使用本品达数月或更长时间的患者，应定期检查鼻黏膜，如果鼻咽部发生局部真菌感染，则应停用本品或需给予适当处理。持续存在鼻咽部刺激可能是停用本品的一项指征。

５．对于活动性或静止性呼吸道结核感染，未经处理的真菌、细菌、全身性病毒感染或眼单纯疱疹的患者慎用本品。

６．长期使用本品后未见下丘脑－垂体－肾上腺皮质轴受到抑制，但对于原先长期使用全身作用皮质激素而换用本品的患者，需仔细注意。这些患者可因停止使用全身用皮质激素而造成肾上腺功能不全，需经数月后，下丘脑－垂体－肾上腺皮质轴功能才得以恢复。如果这些患者出现肾上腺功能不全的症状和体征时，应恢复使用全身用皮质激素，并给予其他治疗和采取适宜措施。

７．在安慰剂对照临床试验中，小儿患者使用本品每日１００μｇ长达一年，未发现其对生长发育有影响。

８．在全身用皮质激素换用本品时，某些患者尽管鼻部症状有所缓解，但可发生全身用药时皮质激素的停药症状如关节和（或）肌肉痛、乏力及抑郁，这时需鼓励患者继续使用本品。此外，全身用激素转为鼻腔局部应用时，亦可暴露出原先存在的过敏性疾病，如过敏性结膜炎和湿疹，这些病症在全身用药时受到抑制。接受皮质激素治疗的患者，免疫功能可能受到抑制，故应警惕面临某些感染（如水痘、麻疹）的危险，如果发生这种情况，必须给予适当的处理。

９．在鼻腔内气雾吸入皮质激素后，罕见报道鼻中隔穿孔或眼压升高的病例。

【药物相互作用】

１．本品与氯雷他定合用，对氯雷他定及其主要代谢物的血浆浓度未见明显影响。

２．本品与糠酸莫米松合用，糠酸莫米松的血浆浓度未能检出，两药合用的耐受性良好。

复方薄荷脑滴鼻剂ＣｏｍｐｏｕｎｄＭｅｎｔｈｏｌＮａｓａｌＤｒｏｐｓ

【作用与用途】润滑鼻腔黏膜，促进黏膜分泌。用于干燥性鼻炎、萎缩性鼻炎及鼻出血等。

【用法与用量】每次１～２滴，３次／ｄ。

【不良反应】有报道，滴鼻后有面部紧绷感、发红，稍后出现面部散在荨麻疹样风团，伴轻度瘙痒，停药后一段时间可自行消失。

【制剂与规格】滴鼻液：８ｍＬ，内含等量薄荷脑、樟脑，还有纯化水和液状石蜡等。

硫酸链霉素滴鼻剂ＳｔｒｅｐｔｏｍｙｃｉｎＳｕｌｆａｔｅＮａｓａｌＤｒｏｐｓ

【作用与用途】消炎及抑制鼻内杆菌生长。用于萎缩性鼻炎、干燥性鼻炎、萎缩性鼻咽炎及鼻硬结病等。

【用法与用量】每次１～３滴，３次／ｄ。

【制剂与规格】０．５％～１％。

硝酸银结晶ＡｇＮＯ３Ｃｒｙｓｔａｌｓ

【作用与用途】用于鼻黏膜出血点止血或烧灼鼻疖脓头。

【用法与用量】将细探针在酒精灯上加热后蘸少许硝酸银结晶，再加热呈珠状，即可涂擦在出血点或脓头处。

【注意事项】本品应保存于棕色瓶中。

鼻窦炎口服液

【作用与用途】疏散风热，清热利湿，宣通鼻窍。用于风热犯肺、湿热内蕴所致的鼻塞不通、流黄稠涕；急慢性鼻炎、鼻窦炎见上述证候者。

【用法与用量】口服：一次１０ｍＬ，３次／ｄ。２０ｄ为１个疗程。

【制剂与规格】口服液：１０ｍＬ。

【注意事项】

１．忌烟，酒，辛辣、鱼腥食物。

２．不宜在服药期间同时服用滋补性中药。

３．有高血压、心脏病、肝病、糖尿病、肾病等慢性病严重者应在医生指导下服用。

４．儿童、孕妇、哺乳期妇女、年老体弱、脾虚便溏者应在医生指导下服用。

５．严格按用法用量服用，本品不宜长期服用。

６．服药３ｄ症状无缓解，应去医院就诊。

７．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

８．儿童必须在成人监护下使用。

９．如正在使用其他药品，使用本品前请咨询医生或药师。

【药物相互作用】如与其他药物同时使用可能会发生药物相互作用，详情请咨询医生或药师。

鼻渊舒口服液

【作用与用途】用于因感冒引起的鼻塞不通，流黄稠涕，急慢性鼻炎、鼻窦炎。还能明显改善鼻塞不通、头昏涨痛、鼻腔分泌物增多、鼻窦区压痛、鼻甲肥大等症状。

【用法与用量】口服：一次１０ｍＬ，３次／ｄ。

【制剂与规格】口服液：１０ｍＬ（无糖型）。

【注意事项】本品略有沉淀是正常现象，服用本品时，请摇匀或用温开水浸泡药瓶溶散沉淀。

藿胆丸

【作用与用途】芳香化浊，清热通窍。用于湿浊内蕴、胆经郁火所致的鼻塞、流清涕或浊涕；急慢性鼻窦炎；改善鼻腔通气，减少鼻分泌物。

【用法与用量】口服：一次３～６ｇ，２次／ｄ。

【制剂与规格】水丸：每瓶装３６ｇ。

【注意事项】

１．忌烟，酒，辛辣、鱼腥食物。

２．不宜在服药期间同时服用滋补性中药。

３．有高血压、心脏病、肝病、糖尿病、肾病等慢性病严重者应在医生指导下服用。

４．儿童、孕妇、哺乳期妇女、年老体弱、脾虚便溏者应在医生指导下服用。

５．服药３ｄ症状无缓解，应去医院就诊。

６．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

７．儿童必须在成人监护下使用。

８．如正在使用其他药品，使用本品前请咨询医生或药师。

【药物相互作用】如与其他药物同时使用可能会发生药物相互作用，详情请咨询医生或药师。

第三节 咽、喉、气管及食管常用药物

复方硼砂溶液ＣｏｍｐｏｕｎｄＢｏｒａｘＳｏｌｕｔｉｏｎ

其他名称：朵贝尔液（Ｄｏｂｅｌｌ液）。

【作用与用途】消毒、防腐、抗菌及抗炎。用于扁桃体炎、口腔炎、牙龈炎、喉炎等作含漱用。

【用法与用量】每日含漱数次。

【制剂与规格】溶液：２５０ｍＬ。

【注意事项】

１．不可内服。

２．本品误服引起局部组织腐蚀，吸收后可发生急性中毒，早期症状为呕吐、腹泻、皮疹、中枢神经系统先兴奋后抑制。

【药物相互作用】本品与生物碱的盐、氯化汞、硫酸锌及其他金属盐呈配伍禁忌。

口泰漱口液

【作用与用途】抗菌消炎。用于牙龈出血、牙周肿痛、口腔溃疡及口臭。

【用法与用量】１５ｍＬ／次，５～１０ｄ为１个疗程。

【制剂与规格】含漱剂：主要成分为醋酸氯己定、甲硝唑等。

复方碘甘油ＧｌｙｃｅｒｉｎｕｍＩｏｄｉＣｏｍｐｏｓｉｔｕｓ

【作用与用途】用于口腔黏膜溃疡、牙龈炎及冠周炎；慢性咽炎、萎缩性咽喉炎等。

【用法与用量】外用，用棉签蘸取少量本品涂于患处，２～４次／ｄ。

【不良反应】偶见过敏反应。

【制剂与规格】溶液：每１ｍＬ含１０ｍｇ碘。

【注意事项】

１．新生儿慎用。

２．本品仅供口腔局部使用。如误服中毒，应立即用淀粉糊或米汤灌胃，并送医院救治。

３．用药部位如有烧灼感、瘙痒、红肿等情况应停药，并将局部药物洗净，必要时向医生咨询。

４．如果连续使用５ｄ无效，应咨询医生。

５．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

６．本品性状发生改变时禁止使用。

７．请将本品放在儿童不能接触的地方。

８．儿童必须在成人监护下使用。

９．如正在使用其他药品，使用本品前请咨询医生或药师。

【药物相互作用】

１．不得与碱、生物碱、水合氯醛、苯酚、硫代硫酸钠、淀粉、鞣酸同用或接触。

２．如与其他药物同时使用可能会发生药物相互作用，详情请咨询医生或药师。

复方草珊瑚含片

【作用与用途】疏风清热，消肿止痛，清利咽喉。用于急慢性咽喉炎、扁桃体炎；外感风热所致的喉痹，症见咽喉肿痛、声嘶失音。

【用法与用量】含服：一次２片（小片），每隔２ｈ一次，６次／ｄ。

【不良反应】长期使用可出现口腔铜腥味、喉部烧灼感、鼻炎等。

【制剂与规格】片剂：０．４４ｇ（小片）。

【注意事项】同鼻窦炎口服液。

【药物相互作用】如与其他药物同时使用可能会发生药物相互作用，详情请咨询医生或药师。

西瓜霜含片

【作用与用途】清热解毒，消肿止痛。用于咽喉肿痛、口舌生疮、牙龈肿痛或出血、口疮，以及急慢性咽喉炎、扁桃体炎、口腔炎、口腔溃疡见上述症状者。

【用法与用量】含服：一次２片，５次／ｄ，５～７ｄ为１个疗程。

【制剂与规格】片剂：０．６ｇ。

【注意事项】

１．忌烟，酒，辛辣、鱼腥食物。

２．不宜在服药期间同时服用温补性中药。

３．糖尿病患者、儿童、年老体弱者应在医生指导下服用。

４．脾虚大便溏者慎用。

５．属风寒感冒咽痛者，症见恶寒发热、无汗、鼻流清涕者慎用。

６．扁桃体有化脓及全身高热者应去医院就诊。

７．严格按照用法用量服用，服药３ｄ症状无缓解，应去医院就诊。本品不宜长期服用。

８．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

９．儿童必须在成人监护下使用。

１０．如正在服用其他药品，使用本品前请咨询医生或药师。

【药物相互作用】如与其他药物同时使用可能会发生药物相互作用，详情请咨询医生或药师。

银黄含片

【作用与用途】清热，解毒，抗炎。用于急性扁桃体炎、急性咽炎所致的咽喉肿痛。

【用法与用量】含服：一次２片，１０～２０片／ｄ，分次含服。

【制剂与规格】片剂：０．６５ｇ。

【注意事项】

１．忌辛辣、鱼腥食物。

２．不宜在服药期间同时服用温补性中成药。

３．脾气虚寒症见有大便溏者慎用。

４．扁桃体化脓及全身高热者应去医院就诊。

５．服药３ｄ症状无改善或出现其他症状，应去医院就诊。

６．按照用法用量服用，糖尿病患者及儿童应在医生指导下服用。

７．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

８．儿童必须在成人监护下使用。

９．如正在使用其他药品，使用本品前请咨询医生或药师。

【药物相互作用】如与其他药物同时使用可能会发生药物相互作用，详情请咨询医生或药师。

溶菌酶含片

【作用与用途】抗菌、抗病毒、止血、消肿、加快组织恢复。用于急慢性咽喉炎、扁桃体炎。

【用法与用量】含服：一次２０ｍｇ，４～６次／ｄ。

【不良反应】偶见过敏反应、皮疹等。

【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ（１２．５万ｕ）。

【注意事项】

１．连续使用５ｄ后炎症仍未消除，应向医生咨询。

２．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

３．儿童必须在成人监护下使用。

４．如正在使用其他药品，使用本品前请咨询医生或药师。

【药物相互作用】如与其他药物同时使用可能会发生药物相互作用，详情请咨询医生或药师。

吸入用布地奈德混悬液ＢｕｄｅｓｏｎｉｄｅＳｕｓｐｅｎｓｉｏｎｆｏｒＩｎｈａｌａｔｉｏｎ

【作用与用途】治疗支气管哮喘。可替代或减少口服类固醇治疗。

【用法与用量】吸入用布地奈德混悬液应经合适的雾化器给药。根据不同的雾化器，患者实际吸入的剂量为标示量的４０％～６０％。雾化时间和输出药量取决于流速、雾化器容积和药液容量。对大多数雾化器，适当的药液容量为２～４ｍＬ。吸入用布地奈德混悬液在储存过程中会发生一些沉积。如果在振荡后不能形成完全稳定的悬浮液，则应丢弃。起始剂量、严重哮喘期剂量或减少口服糖皮质激素时的剂量：成人１～２ｍｇ／次，２次／ｄ。儿童０．５～１ｍｇ／次，２次／ｄ。维持剂量应个体化，应是使患者保持无症状的最低剂量。建议剂量：成人０．５～１ｍｇ／次，２次／ｄ；儿童０．２５～０．５ｍｇ／次，２次／ｄ。

【不良反应】偶尔过量不会产生任何明显症状，但会降低血浆皮质醇水平，增加血液循环中中性粒细胞的数量和百分比，淋巴细胞和嗜酸粒细胞数量和百分比会同时降低。习惯性的过量会引起肾上腺皮质功能亢进和下丘脑－垂体－肾上腺抑制。停用布地奈德或降低剂量后下丘脑－垂体－肾上腺轴的恢复正常是一个很慢的过程。

【制剂与规格】雾化吸入剂：１ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．布地奈德不适用于快速缓解支气管痉挛，因此不宜单独用于治疗哮喘持续状态或其他哮喘急性发作，后者需加强治疗措施。

２．对于由口服类固醇转为布地奈德治疗的患者，需要特别小心，因为下丘脑－垂体－肾上腺轴需要几个月才能完全恢复。在哮喘加重或严重发作期间，患者需要加服类固醇。建议这些患者随身带警示卡。

３．以前曾接受高剂量类固醇全身治疗的患者，从口服治疗改用布地奈德治疗时，可能再发生早期的过敏症状，如鼻炎和湿疹。

４．高剂量的糖皮质类固醇可能会掩盖一些已有感染的症状，也可能在使用时产生新的感染。对患活动或静止期肺结核病的患者，以及呼吸系统真菌、细菌或病毒感染者，需特别小心。

５．由于在长期高剂量治疗过程，部分患者有一定程度的肾上腺皮质功能抑制，因此建议进行血液和肾上腺功能的监测。

６．当存在气胸、气囊肿或纵隔气肿等情况时，不宜通过正压输送系统（如ＩＰＰＢ）给药，除非已进行特殊的引流。

【药物相互作用】未见与其他治疗哮喘的药物发生有临床意义的相互作用的报道。应避免与酮康唑合用。

贝复济喷雾剂

【作用与用途】促进毛细血管再生，改善局部血液循环，加速创面愈合，提高创面愈合质量。用于咽部及口腔溃疡。慢性创面：如糖尿病性溃疡、放射性溃疡、褥疮、窦道。新鲜创面：如外伤、刀伤、冻伤、激光创面、美容术后创面、手术伤口。烧烫伤：包括浅Ⅱ度、深Ⅱ度、肉芽创面。

【用法与用量】将本品喷洒于患处，或用药液将纱布喷湿后敷于患处，５０～３００ＡＵ／ｃｍ２，以１５０ＡＵ／ｃｍ２为宜，每日３～４次。

【制剂与规格】喷雾剂：３６０００ＡＵ／１５ｍＬ、２００００ＡＵ／８ｍＬ。

【注意事项】高浓度的碘酊、乙醇、过氧化氢、重金属等蛋白质变性剂可能会影响本品的活性。因此，常规清创后，建议以生理盐水清洗后再使用。对感染性创面，可酌情联合局部或全身使用抗生素。

咽速康气雾剂

【作用与用途】解毒，消肿，止痛。用于咽喉肿痛，急性咽喉炎、扁桃体炎和慢性咽炎急性发作。

【用法与用量】用前将本品充分振摇，倒置，喷头圆口对准口腔，闭气，按阀门上端喷头，溶液呈雾状喷入口腔，闭口数分钟，一次喷３下，３次／ｄ，７ｄ为１个疗程。

【制剂与规格】气雾剂：４．７５ｇ（２．５ｍＬ）。

【注意事项】

１．用药后均感用药部位有麻、胀等不适感，一般３０ｍｉｎ后可自行消失，不需特殊处理。

２．孕妇禁用，儿童使用请遵医嘱。

３．不宜长期使用或短时间内连续多次喷用。

牛黄解毒片

【作用与用途】清热解毒。用于急慢性咽喉部炎症、扁桃体炎、黏膜溃疡等。

【用法与用量】口服：一次３片，２～３次／ｄ。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．忌烟，酒及辛辣、油腻食物。

２．高血压、心脏病、肝病、糖尿病、肾病等慢性病患者应在医生指导下服用。

３．服药后大便次数每日２～３次者，应减量；每日３次以上者，应停用并向医生咨询。

４．服药３ｄ后症状无改善或加重者，应立即停药并去医院就诊。

５．小儿、年老体弱及脾胃虚寒者慎用，若需使用，必须在医生指导下使用。

６．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

７．儿童必须在成人监护下使用。

８．如正在使用其他药品，使用本品前请咨询医生或药师。

一清胶囊

【作用与用途】清热解毒，化瘀止血。用于急慢性咽炎、扁桃体炎等热毒所致的身热烦躁，目赤口疮，咽喉、牙龈肿痛，大便秘结及上呼吸道感染。

【用法与用量】口服：一次２粒，３次／ｄ。

【不良反应】偶见皮疹、恶心、腹泻、腹痛。

【制剂与规格】胶囊剂：０．５ｇ。

【注意事项】同牛黄解毒片。

复方双花口服液

【作用与用途】清热解毒，利咽消肿。用于急慢性扁桃体炎、急性咽炎、上呼吸道感染；风热外感，风热乳蛾，症见发热、微恶风、头痛、鼻塞流涕、咽红而痛或咽喉干燥灼痛、（吞咽则加剧）咽扁桃体红肿、舌边尖红苔薄黄或舌红苔黄、脉浮数或数。

【用法与用量】口服：成人一次２０ｍＬ，４次／ｄ。儿童３岁以下一次１０ｍＬ，３次／ｄ；３岁至７岁，一次１０ｍＬ，４次／ｄ；７岁以上一次２０ｍＬ，３次／ｄ；疗程３ｄ。

【不良反应】服药后偶见恶心、食欲减退、腹泻。

【制剂与规格】口服液：１０ｍＬ。

【注意事项】

１．饮食宜清淡，忌食辛辣、生冷、油腻食物。

２．有慢性结肠炎、溃疡性结肠炎脓血便等慢性病史者，患泄泻后应去医院就诊。

３．有高血压、心脏病、糖尿病、肝病、肾病等慢性病严重者应在医生指导下服用。

４．服药３ｄ症状无缓解，应去医院就诊。

５．儿童、年老体弱者应在医生指导下服用。

６．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

７．儿童必须在成人监护下使用。

８．如正在服用其他药品，使用本品前请咨询医生或药师。

金嗓散结丸

【作用与用途】清热解毒，活血化瘀，利湿化痰。用于热毒蓄结、气滞血瘀所致的声音嘶哑、声带充血、肿胀，以及慢性喉炎、声带小结、声带息肉见上述症状者。

【用法与用量】口服：一次６０～１２０粒，２次／ｄ。

【制剂与规格】水蜜丸：每瓶装３６０粒，每１０粒重１ｇ。

【注意事项】孕妇慎服。

黄氏响声丸

【作用与用途】疏风清热，化痰散结，利咽开音。用于声音嘶哑，咽喉肿痛，咽干灼热，咽中有痰，或寒热头痛，或便秘尿赤；急慢性喉炎。

【用法与用量】口服：水丸，一次６丸（每丸重０．１３３ｇ），３次／ｄ，饭后服用。

【制剂与规格】水丸：０．１３３ｇ（炭衣丸）。

【注意事项】

１．忌辛辣、鱼腥食物。

２．孕妇慎用。

３．凡声嘶、咽痛，兼见恶寒发热、鼻流清涕等外感风寒者慎用。

４．不宜在服药期间同时服用温补性中成药。

５．胃寒便溏者慎用。

６．声嘶、咽喉痛同时伴有其他症状，如心悸、胸闷、咳嗽气喘、痰中带血等，应及时去医院就诊。

７．用于声带小结、息肉之初起，凡声带小结、息肉较重者应当在医生指导下使用。

８．服药１０ｄ后症状无改善，或出现其他症状，应去医院就诊。

９．按照用法用量服用，儿童、哺乳期妇女、年老体弱者应在医生指导下服用。

１０．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

１１．儿童必须在成人监护下使用。

１２．如正在使用其他药品，使用本品前请咨询医生或药师。

【药物相互作用】如与其他药物同时使用可能会发生药物相互作用，详情请咨询医生或药师。

喉疾灵胶囊

【作用与用途】清热，解毒，消肿止痛。用于扁桃体炎、急性咽炎、慢性咽炎急性发作。

【用法与用量】口服：一次３～４粒，３次／ｄ。

【制剂与规格】胶囊剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．忌烟，酒，辛辣、鱼腥食物。

２．不宜在用药期间同时服用温补性中药。

３．脾虚大便溏者慎用。

４．属风寒感冒咽痛者，症见恶寒发热、无汗、鼻流清涕者慎用。

５．严格按照用法用量服用，儿童、年老体弱者应在医生指导下服用。

６．扁桃体有化脓及全身高热者应去医院就诊。

７．服药３ｄ症状无缓解，应去医院就诊。本品不宜长期服用。

８．对本品过敏者禁用，过敏体质者慎用。

９．儿童必须在成人监护下使用。

１０．如正在使用其他药品，使用本品前请咨询医生或药师。

【药物相互作用】如与其他药物同时使用可能会发生药物相互作用，详情请咨询医生或药师。

鼻咽清毒剂

【作用与用途】清热解毒，抗炎散结。用于鼻咽部慢性炎症、咽喉肿痛及鼻咽癌放射治疗后分泌物增多。

【用法与用量】口服：２０ｇ／次，２次／ｄ，３０ｄ为１个疗程。

【制剂与规格】颗粒剂：每袋装２０ｇ。

第四节 耳、鼻、咽、喉、气管及食管黏膜表面麻醉药

丁卡因Ｔｅｔｒａｃａｉｎｅ

其他名称：盐酸丁卡因（ＴｅｔｒａｃａｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ）。

【药代动力学】本品进入血液后，大部分和血浆蛋白结合，蓄积于组织中，骨骼肌内蓄积量最大，当血浆内的浓度下降时又释放出来。本品大部分由血浆胆碱酯酶水解转化，经肝代谢为对氨基苯甲酸与二甲氨基乙醇，然后再降解或结合随尿排出。

【作用与用途】用于成人鼻和咽部检查治疗前，以及纤维喉镜、电子喉镜、鼻窦镜、食管镜、支气管镜检查或术前黏膜表面麻醉。

【用法与用量】用喷雾器将麻药喷布于麻醉局部，鼻腔术前用棉片或纱条浸渍丁卡因，内加少量１∶１０００的肾上腺素置鼻腔黏膜表面，１５ｍｉｎ后取出，即可达到麻醉效果。用药１～３ｍｉｎ起效，作用维持２～３ｈ。一次用量不得超过６０ｍｇ。

【不良反应】

１．毒性反应本品药效强度为普鲁卡因的１０倍，毒性比普鲁卡因高１０倍，毒性反应发生率也比普鲁卡因高，常由于剂量大、吸收快或操作不当引起，如误注入血管使血药浓度过高等。用药过量的中毒症状表现为头昏、目眩，继之寒战、震颤、恐慌，最后可致惊厥和昏迷，并出现呼吸衰竭和血压下降，须及时抢救。

２．变态反应对过敏患者可引起猝死，即使做表面麻醉时也需注意。

３．可产生皮疹或荨麻疹，颜面、口或（和）舌咽区水肿等。

【制剂与规格】溶液：１％～２％。

【注意事项】

１．禁止使用本品做浸润麻醉。

２．本品吸收迅速、毒性大、过敏反应发生率较高，重者可致死。用药期间应注意观察患者是否有眩晕、面色苍白、精神状态或呼吸情况异常等。一经发现，应立即停药，并予紧急处理或抢救。

【药物相互作用】

１．不得与碱性药液合用。

２．如合用某些酸性药液，由于ｐＨ不同，也可影响本品的解离度，以致局麻减效或起效时间延迟。

３．不宜同时服用磺胺类药物。

达克罗宁Ｄｙｃｌｏｎｉｎｅ

其他名称：盐酸达克罗宁（ＤｙｃｌｏｎｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ），达可隆。

【作用与用途】黏膜局麻效应与丁卡因相似，但毒性和过敏反应发生率比丁卡因低１５～２０倍，安全性较好。

【用法与用量】黏膜麻醉，１％，１０ｍＬ；咽喉气管内表面麻醉，０．５％～１％，４～８ｍＬ。

【制剂与规格】溶液：０．５％～１％。

【注意事项】不宜使用本品做注射麻醉。

利多卡因Ｌｉｄｏｃａｉｎｅ

其他名称：盐酸利多卡因（ＬｉｄｏｃａｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ）。

【药代动力学】本品注射后在组织分布快而广，能透过血－脑屏障和胎盘。麻醉强度大、起效快、弥散力强，药物从局部消除约需２ｈ，加用肾上腺素可延长其作用时间。大部分先经肝微粒酶降解为仍有局麻作用的脱乙基中间代谢物单乙基甘氨酰胺二甲苯，毒性增高，再经酰胺酶水解，经尿排出，约用量的１０％以原形排出，少量出现在胆汁中。

【作用与用途】盐酸利多卡因注射液为局麻药及抗心律失常药。主要用于浸润麻醉、硬膜外麻醉、表面麻醉（包括在胸腔镜检查或腹腔手术时作黏膜麻醉用）及神经传导阻滞。也可用于急性心肌梗死后室性期前收缩和室性心动过速，亦可用于洋地黄类中毒、心脏外科手术及心导管引起的室性心律失常。

【用法与用量】

１．成人常用量①表面麻醉：２％～４％溶液一次不超过１００ｍｇ。注射给药时一次量不超过４．５ｍｇ／ｋｇ（不用肾上腺素）或每７ｍｇ／ｋｇ（用１∶２０００００浓度的肾上腺素）。②一次限量，不加肾上腺素为２００ｍｇ（４ｍｇ／ｋｇ），加肾上腺素为３００～３５０ｍｇ（６ｍｇ／ｋｇ）；静脉注射区域阻断，极量４ｍｇ／ｋｇ；治疗用静脉注射，第一次１～２ｍｇ／ｋｇ，极量４ｍｇ／ｋｇ，成人静脉滴注每分钟以１ｍｇ为限；反复多次给药，间隔时间不得短于６０ｍｉｎ。

２．小儿常用量随个体而异，一次给药总量不得超过４～４．５ｍｇ／ｋｇ，常用０．２５％～０．５％溶液，特殊情况才用１％溶液。

【不良反应】

１．盐酸利多卡因注射液可作用于中枢神经系统，引起嗜睡、感觉异常、肌肉震颤、惊厥、昏迷及呼吸抑制等不良反应。

２．可引起低血压及心动过缓。血药浓度过高，可引起心房传导速度减慢、房室传导阻滞，以及抑制心肌收缩力和心排血量下降。

【制剂与规格】注射液：１％～２％。

【注意事项】

１．防止误入血管，注意局麻药中毒症状的诊治。

２．肝肾功能障碍、肝血流量减低、充血性心力衰竭、严重心肌受损、低血容量及休克等患者慎用。

３．对其他局麻药过敏者，可能对盐酸利多卡因注射液也过敏，但利多卡因与普鲁卡因胺、奎尼丁间尚无交叉过敏反应的报道。

４．严格掌握盐酸利多卡因注射液浓度和用药总量，超量可引起惊厥及心搏骤停。

５．本品体内代谢较普鲁卡因慢，有蓄积作用，可引起中毒而发生惊厥。

６．某些疾病如急性心肌梗死患者常伴有α１－酸性蛋白及蛋白率增加，利多卡因蛋白结合也增加，从而降低了游离血药浓度。

７．用药期间应注意检查血压，监测心电图，并准备抢救设备；心电图ＰＲ间期延长或ＱＲＳ波群增宽，出现其他心律失常或原有心律失常加重者应立即停药。

【药物相互作用】

１．与西咪替丁及与β受体阻断药如普萘洛尔、美托洛尔、纳多洛尔合用，利多卡因经肝脏代谢受抑制，血浓度增加，可发生心脏和神经系统不良反应。应调整利多卡因剂量，并监护心电图及监测利多卡因血药浓度。

２．巴比妥类药物可促进利多卡因代谢，两药合用可引起心动过缓、窦性停搏。

３．与普鲁卡因胺合用，可产生一过性谵妄及幻觉，但不影响本品的血药浓度。

４．异丙肾上腺素因增加肝血流量，可使本品的总清除率升高；去甲肾上腺素因减少肝血流量，可使本品的总清除率下降。

５．本品与下列药品有配伍禁忌：苯巴比妥、硫喷妥钠、硝普钠、甘露醇、两性霉素Ｂ、氨苄西林、美索比妥、磺胺嘧啶钠。

鼓膜表面麻醉药

【作用与用途】用于鼓膜穿刺、切开或贴补前的表面麻醉。

【用法与用量】用棉签蘸少量鼓膜麻醉药，涂于鼓膜穿刺或切开部位，限用在拟行操作的局部，不可扩大范围。

【制剂与规格】由苯酚、可卡因、薄荷脑等量配制而成。

第五节 免疫增强剂

卡介菌多糖、核酸注射液ＢＣＧＰｏｌｙｓａｃｃｈａｒｉｄｅａｎｄＮｕｃｌｅｉｃＡｃｉｄＩｎｊｅｃｔｉｏｎ

【作用与用途】本品系免疫调节剂，主要用于预防和治疗慢性支气管炎、感冒及哮喘。

【用法与用量】肌内注射：每次１ｍＬ，每周２～３次，３个月为１个疗程，小儿酌减或遵医嘱。

【不良反应】偶见红肿、结节，热敷后１周内自然消退。

【制剂与规格】注射液：含卡介菌多糖７５．８％、核酸１６．７６％。

【注意事项】

１．本品不应有摇不散的凝块及异物，安瓿有裂纹或有异物者不可使用。

２．患急性传染病（如麻疹、百日咳、肺炎等）、急性眼结膜炎、急性中耳炎及对本品有过敏史者暂不宜使用。

甘露聚糖肽Ｍａｎｎａｔｉｄｅ

其他名称：多抗甲素（ＰｏｌｙａｃｔｉｎＡ）。

【作用与用途】能抑制肿瘤细胞ＤＮＡ和ＲＮＡ的合成，升高外周血中的白细胞，增强网状内皮系统吞噬功能，提高机体的应激能力。用于各种恶性肿瘤的辅助治疗，以及白细胞减少症、再生障碍性贫血等。

【用法与用量】

１．肌内注射５ｍｇ／次，１～２次／ｄ。

２．口服１０ｍＬ／次，１次／ｄ，１个月为１个疗程。

【不良反应】少数患者有一过性发热，偶见皮疹。

【制剂与规格】注射液：５ｍｇ（２ｍＬ）。口服液：１０ｍｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】风湿性心脏病禁用。首次使用以０．１ｍＬ皮试，阳性者不用。

草分枝杆菌Ｆ．Ｕ．３６注射液ＭｙｃｏｂａｃｔｅｒｉｕｍＰｈｌｅｉＦ．Ｕ．３６Ｉｎｊｅｃｔｉｏｎ

其他名称：乌体林斯。

【作用与用途】调节细胞免疫功能，增强机体免疫能力。用于恶性肿瘤放疗、化疗后。

【用法与用量】肌内注射：每周１支。

【不良反应】本品耐受性好，偶尔注射处会发红，但很快可以消失，这种反应可能是药效反应。注射后２～３ｄ偶尔会出现疲倦感、痰多，在局部或在病灶的皮肤部位有轻微疼痛并伴有轻微烧灼感，注射方法不当会加重此不良反应。

【制剂与规格】注射液：１．７２μｇ／ｍＬ。

【注意事项】

１．发热患者禁用，虚弱患者慎用。

２．使用前摇匀。

３．注意注射部位，可选择臀部的上外侧用５０或６０ｍｍ注射针进行深部肌肉注射。每次注射前需认真观察注射部位症状，如出现红肿、硬结应暂停注射，待红肿、硬结、疼痛消失后再注射；反之，若继续注射，极有可能出现注射部位无菌性坏死。

【药物相互作用】

１．本品与其他药物及疫苗是相容的（疫苗注射后间隔２周再注射本品为佳），与抗生素、抗结核药、口服降糖药配伍使用，有协同作用。

２．同时使用免疫抑制药物，会降低本品药效。

（魏育今）


第二十一章 眼科用药

第一节 抗生素类药物

氨苄西林滴眼液ＡｍｐｉｃｉｌｌｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品对革兰阳性菌和革兰阴性菌均有效，用于治疗敏感菌所致的各种眼部感染。

【用法与用量】滴眼：４次／ｄ，每次２滴。

【制剂与规格】滴眼剂：１％。

羧苄西林滴眼液ＣａｒｂｅｎｉｃｉｌｌｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品具有广谱抗菌活性，对铜绿假单胞菌作用较强，用于治疗铜绿假单胞菌性角膜溃疡和眼内感染。

【用法与用量】滴眼：每日数次，每次２滴。

【制剂与规格】滴眼剂：１％～４％。

妥布霉素滴眼液ＴｏｂｒａｍｙｃｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品为卡那霉素Ｂ的半合成衍生物，对革兰阴性菌尤其是铜绿假单胞菌效果好，对庆大霉素耐药的铜绿假单胞菌使用本品仍有效。作用机制是抑制蛋白质合成。用于治疗革兰阴性菌，特别是眼部铜绿假单胞菌感染性疾病。

【用法与用量】滴眼：每２ｈ一次或４次／ｄ，每次１～２滴。

【制剂与规格】滴眼剂：０．３％。

妥布霉素地塞米松滴眼液（眼膏）ＴｏｂｒａｍｙｃｉｎａｎｄＤｅｘａｍｅｔｈａｓｏｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：典必殊。

【作用与用途】

１．对眼科炎性病变及眼部表面的细菌感染或有感染危险的情况，可以减轻水肿和炎症反应。也用于慢性前葡萄膜炎，化学性、放射性、灼伤性及异物穿透性角膜损伤。

２．对一些常见的眼部细菌和病原菌有效，尤其是对铜绿假单胞菌效果好。

【用法与用量】

１．滴眼每２ｈ一次或４次／ｄ。每次１～２滴。

２．点眼（膏）每晚睡前１次。

【不良反应】长期使用可能会有以下情况发生：眼压增高、视神经受损、再度感染及角膜穿孔。

【制剂与规格】滴眼剂：５ｍＬ，含妥布霉素１５ｍｇ和地塞米松５ｍｇ。眼膏剂：３．５ｇ。

【注意事项】

１．下列情况禁用：①单纯疱疹病毒性角膜炎（树枝状角膜炎）、牛痘、水痘及一些因病毒感染引起的角膜和结膜疾患。眼部分枝杆菌感染，眼部真菌感染。②对本品中任何成分过敏者。③角膜异物未完全去除者。

２．注意长期使用眼部激素可导致青光眼发生。

林可霉素滴眼液ＬｉｎｃｏｍｙｃｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：洁霉素滴眼液。

【作用与用途】本品对革兰阳性菌敏感，如对链球菌、肺炎球菌、耐药金黄色葡萄球菌等均有显著作用。用于治疗革兰阳性菌眼部感染。

【用法与用量】滴眼：３～４次／ｄ。

【制剂与规格】滴眼剂：０．１％。

庆大霉素滴眼液ＧｅｎｔａｍｙｃｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品抗菌谱广，杀菌力强，革兰阴性菌（大肠杆菌、肺炎杆菌、铜绿假单胞菌、痢疾杆菌等）及阳性菌（金黄色葡萄球菌）对本品有高度敏感性。用于治疗铜绿假单胞菌、耐药金黄色葡萄球菌及其他敏感菌所致的眼部感染。

【用法与用量】滴眼：１次／ｈ或３～６次／ｄ，依病情而定。

【制剂与规格】滴眼剂：０．５％（１万ｕ＝１０ｍｇ）。

【注意事项】易产生耐药性，用量要足，用药时间不宜过长，肾功能不全者慎用。

利福平滴眼液ＲｉｆａｍｐｉｃｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】用于治疗沙眼、单纯疱疹性角膜炎，以及结核、麻风杆菌引起的眼部感染。

【用法与用量】滴眼：４～６次／ｄ。

【不良反应】过敏反应。

【制剂与规格】滴眼剂：０．１％。

【注意事项】眼药应新鲜配制，避光保存。

诺氟沙星滴眼液ＮｏｒｆｌｏｘａｃｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：氟哌酸滴眼液。

【作用与用途】具有广谱抗菌作用。用于治疗各种沙眼、新生儿急性滤泡性结膜炎等。

【用法与用量】滴眼：３～４次／ｄ。

【不良反应】滴眼有局部刺激反应，偶有过敏反应。

【制剂与规格】滴眼剂：０．３％（５ｍＬ）。

【注意事项】孕妇、儿童慎用。

氧氟沙星滴眼液ＯｆｌｏｘａｃｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：氟嗪酸滴眼液，泰利必妥（Ｔａｒｉｖｉｄ）。

【作用与用途】本品作用机制同诺氟沙星，对革兰阳性菌和阴性菌均有抗菌效果。用于治疗眼部各种细菌感染和衣原体感染。

【用法与用量】滴眼：３～５次／ｄ，每次１滴。

【不良反应】偶有局部疼痛感。

【制剂与规格】滴眼剂：０．３％（５ｍＬ）。

【注意事项】孕妇、儿童慎用。

左氧氟沙星滴眼液ＬｅｖｏｆｌｏｘａｃｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品是广谱、高效的喹诺酮类抗菌药，其活性是氧氟沙星的２倍，本品作用机制同诺氟沙星，对革兰阳性菌和阴性菌均有抗菌效果。用于治疗眼部各种细菌感染和衣原体感染。

【用法与用量】滴眼：３～５次／ｄ，每次１滴。

【不良反应】偶有局部疼痛感。

【制剂与规格】滴眼剂：０．３％（５ｍＬ）。

【注意事项】孕妇、儿童慎用。

环丙沙星滴眼液ＣｉｐｒｏｆｌｏｘａｃｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：环丙氟哌酸滴眼液。

【作用与用途】同氧氟沙星相似，具有更广的抗菌谱和更强的抗菌作用。用于治疗各种细菌性和衣原体性眼部感染。

【用法与用量】滴眼：３～４次／ｄ。

【不良反应】偶有皮肤过敏。

【制剂与规格】滴眼剂：０．３％（５ｍＬ）。

【注意事项】孕妇、儿童慎用。

盐酸洛美沙星滴眼液ＬｏｍｅｆｌｏｘａｃｉｎＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品适用于敏感致病菌引起的外眼部感染性疾病，如细菌性结膜炎、角膜炎、泪囊炎等。

【用法与用量】滴眼：３～４次／ｄ，每次１～２滴。

【不良反应】局部滴用可有一过性刺激症状。

【制剂与规格】滴眼剂：０．３％（６ｍＬ）。

【注意事项】

１．使用中如出现皮疹或其他过敏症状应停用。

２．对本品或氟喹诺酮类药物过敏者禁用。

硫酸阿米卡星滴眼液ＡｍｉｋａｃｉｎＳｕｌｆａｔｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：硫酸丁胺卡那霉素滴眼液，阿米卡星滴眼液。

【作用与用途】本品为半合成氨基糖苷类抗生素滴眼液。用于治疗由铜绿假单胞菌、变形杆菌、大肠杆菌及金黄色葡萄球菌等敏感菌引起的眼部感染。它能切断耐药菌的氨基酰化酶对药物的破坏作用，对临床耐药菌的有效率高。用于治疗各种结膜炎、角膜炎、巩膜炎等眼部感染。

【用法与用量】滴眼：３～５次／ｄ，一次１～２滴。

【不良反应】本品有轻微的刺激性。偶见过敏反应，出现充血、眼痒、水肿等情况。

【制剂与规格】滴眼剂：２０ｍｇ（８ｍＬ）。

加替沙星滴眼液ＧａｔｉｆｌｏｘａｃｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】用于眼睑炎、睑腺炎、泪囊炎、结膜炎、睑板腺炎、角膜炎、角膜溃疡等症。

【用法与用量】滴眼：３次／ｄ，一次１～２滴，

【不良反应】偶有一过性的刺激症状。

【注意事项】对加替沙星、喹诺酮类药物过敏者禁用。

【制剂与规格】滴眼剂：２４ｍｇ（８ｍＬ）。

磺胺醋酰钠滴眼液ＳｕｌｐｈａｃｅｔａｍｉｄｅＳｏｄｉｕｍＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品为广谱抑菌剂。其作用机制是与细菌体内的对氨基苯甲酸（ＰＡＢＡ）竞争抑制二氢叶酸合成酶，从而阻碍细菌的生长、繁殖。用于结膜炎、睑缘炎；也可用于沙眼衣原体感染的辅助治疗。

【用法与用量】滴眼：３～５次／ｄ，一次１～２滴。

【不良反应】偶见眼睛刺激或过敏反应。【注意事项】对磺胺类药过敏者禁用。

【制剂与规格】滴眼剂：１０％、１５％。

硫酸锌尿囊素滴眼液ＺｉｎｃＳｕｌｆａｔｅａｎｄＡｌｌａｎｔｏｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】硫酸锌具有收敛和杀菌作用，低浓度时（３％以下）有收敛作用；尿囊素有弱的局部麻醉作用，能减轻刺激物的刺激作用，并刺激上皮增生，促进创伤愈合。用于慢性结膜炎、眦部睑缘炎、眦部结膜炎、春季结膜炎、沙眼。

【用法与用量】滴眼：５～６次／ｄ，一次２～３滴。

【不良反应】偶见眼睛刺激或过敏反应。

【注意事项】急性卡他性结膜炎患者禁用，孕妇及哺乳期妇女慎用。

【制剂与规格】滴眼剂：１０％、１５％。本品为复方制剂，每毫升含尿囊素１ｍｇ和硫酸锌１ｍｇ。

第二节 抗真菌药物

两性霉素Ｂ滴眼液（眼膏）ＡｍｐｈｏｔｅｒｉｃｉｎＢＥｙｅＤｒｏｐｓ

（Ｏｉｎｔｍｅｎｔ）

其他名称：二性霉素Ｂ滴眼液（眼膏），庐山霉素滴眼液（眼膏）。

【作用与用途】用于治疗真菌性眶疏松结缔组织炎、眼内炎、角膜溃疡及其他外眼真菌感染。

【用法与用量】

１．滴眼每１～２ｈ一次。

２．眼浴１％溶液每次５ｍｉｎ，１～２次／ｄ。

３．点眼（膏）每日适量。

【制剂与规格】滴眼剂：０．１％～０．３％。眼膏剂：２．５万～１０万ｕ／ｇ。

【注意事项】本品室温下不稳定，用药时应新鲜配制。

制霉菌素滴眼液ＮｙｓｔａｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】对深部真菌有抑制作用。用于治疗眼部真菌感染，尤其对白色念珠菌感染疗效较好。

【用法与用量】

１．滴眼１次／ｈ。

２．点眼（膏）每晚１次。

【不良反应】局部用药有刺激性，浓度大时可使组织坏死。

【制剂与规格】滴眼剂：５万～１０万ｕ／ｍＬ。眼膏剂：１０万ｕ／ｇ。

【注意事项】本品混悬液在室温中不稳定，应用时应新鲜配制，并于短期内用完。

克霉唑滴眼液（眼膏）ＣｌｏｔｒｉｍａｚｏｌｅＥｙｅＤｒｏｐｓ（Ｏｉｎｔｍｅｎｔ）

【作用与用途】毒性小，口服吸收快，用于治疗眼内、眶内及外眼真菌感染。

【用法与用量】

１．滴眼１次／ｈ或４次／ｄ。

２．点眼（膏）每晚１次。

【不良反应】偶见过敏反应。

【制剂与规格】滴眼剂：０．５％。眼膏剂：１％。

【注意事项】

１．有细菌混合感染时应加用抗菌药物。

２．对本品过敏者禁用。

咪康唑滴眼液ＭｉｃｏｎａｚｏｌｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】用于治疗各种眼内、眶内及外眼真菌感染。

【用法与用量】滴眼：１次／ｈ或４次／ｄ，根据病情决定。

【不良反应】偶见过敏反应。

【制剂与规格】蓖麻油滴眼剂：１％。

【注意事项】对本品过敏者禁用。

酮康唑滴眼液ＫｅｔｏｃｏｎａｚｏｌｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品为广谱抗真菌药，对念珠菌和表浅癣菌有强大的抗菌力。用于治疗真菌性角膜炎。

【用法与用量】滴眼：４次／ｄ。

【不良反应】偶见过敏反应。

【制剂与规格】蓖麻油滴眼剂：１％。

【注意事项】哺乳期妇女慎用。对本品过敏者禁用。

氟康唑滴眼液ＦｌｕｃｏｎａｚｏｌｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：大扶康。

【作用与用途】本品为广谱抗真菌药，用于治疗各种真菌性眼部感染。

【用法与用量】滴眼：６～８次／ｄ。

【不良反应】偶见过敏反应。

【制剂与规格】滴眼剂：０．２％～１％。

【注意事项】对该药过敏者禁用。

那他霉素滴眼液ＮａｔａｍｙｃｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：那特真（Ｎａｔａｃｙｎ）。

【作用与用途】本品在体外具有抗多种酵母菌和丝状真菌，包括念珠菌、曲霉菌、头孢子菌、镰刀霉菌和青霉菌的作用。适用于对本品敏感的微生物引起的真菌性眼睑炎、结膜炎和角膜炎，包括腐皮镰刀菌角膜炎。

【用法与用量】滴眼：每１～２ｈ一次或６～８次／ｄ，每次１～２滴。

【不良反应】偶见过敏反应。

【制剂与规格】滴眼剂：５％（１５ｍＬ）。

【注意事项】对本品过敏者禁用。

第三节 抗病毒药物

碘苷滴眼液ＩｄｏｘｕｒｉｄｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：疱疹净滴眼液。

【作用与用途】用于治疗浅层疱疹性角膜炎，病毒性角膜、结膜炎等。

【用法与用量】滴眼：１次／ｈ或４次／ｄ。

【不良反应】局部滴眼毒性小，可致局部刺痛、眼睑过敏、角膜上皮水肿等。

【制剂与规格】滴眼剂：０．１％（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．对碘过敏者禁用。

２．避光保存。

酞丁安滴眼液ＦｔｉｂａｍｚｏｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品为我国首创的抗病毒药，且对金黄色葡萄球菌、链球菌、肺炎球菌也有抑制作用。主要用来治疗沙眼及单纯疱疹病毒性角膜炎。

【用法与用量】滴眼：２～３次／ｄ，每次１～２滴。

【不良反应】偶有眼痒和轻度结膜水肿。

【制剂与规格】滴眼剂：１％（５ｍＬ、１０ｍＬ）。

【注意事项】对本品过敏者禁用。

利巴韦林滴眼液ＶｉｒａｚｏｌｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：病毒唑滴眼液。

【作用与用途】本品为广谱抗病毒药。用于治疗单纯疱疹性结膜炎、点状结膜炎及流行性出血性结膜炎等。

【用法与用量】滴眼：４次／ｄ，每次１～２滴。

【制剂与规格】滴眼剂：０．１％～０．５％。

【不良反应】偶见过敏反应。

【注意事项】对本品过敏者禁用。

阿昔洛韦滴眼液（眼膏）ＡｃｙｃｌｏｖｉｒＥｙｅＤｒｏｐｓ（Ｏｉｎｔｍｅｎｔ）

其他名称：无环鸟苷滴眼液（眼膏）。

【作用与用途】用于治疗眼部单纯疱疹病毒及带状疱疹病毒感染。

【用法与用量】

１．滴眼４～５次／ｄ。

２．点眼（膏）取适量，每晚１次。

【不良反应】偶可引起点状角膜炎或过敏反应。

【制剂与规格】滴眼剂：０．１％。眼膏剂：３％。

【注意事项】对本品过敏者禁用。

更昔洛韦滴眼液（凝胶）ＧａｎｃｉｃｌｏｖｉｒＥｙｅＤｒｏｐｓ（Ｇｅｌ）

【作用与用途】用于治疗单纯疱疹病毒性角膜炎。

【用法与用量】

１．滴眼一次２滴，每２ｈ一次，７～８次／ｄ。

２．点眼（凝胶）４次／ｄ，一次约８ｍｍ，涂入结膜囊中。

【不良反应】

１．治疗中可能发生短暂的眼痒、灼热感、针刺感及轻微视力模糊，但很快消失，不影响治疗。

２．偶见白细胞下降。

【制剂与规格】滴眼剂：８ｍｇ（８ｍＬ）。凝胶剂：５ｇ，含更昔洛韦７．５ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用。

２．严重中性粒细胞减少或严重血小板减少的患者禁用。

膦甲酸钠滴眼液ＦｏｓｃａｒｎｅｔＳｏｄｉｕｍＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：宇虹。

【作用与用途】直接抑制病毒特异的ＤＮＡ多聚酶和反转录酶。用于治疗耐阿昔洛韦的单纯疱疹病毒性角膜炎。

【用法与用量】滴眼：４～次／ｄ，每次２滴。

【不良反应】少数患者有一过性可耐受的眼部刺激症状。

【制剂与规格】滴眼剂：０．１５ｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】本品如遇低温析出结晶，可置于温热水中轻摇溶解，继续使用。

阿糖胞苷滴眼液ＣｙｔａｒａｂｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】用于治疗单纯疱疹病毒、带状疱疹病毒引起的眼部感染。

【用法与用量】滴眼：每１～２ｈ一次或４次／ｄ。

【不良反应】滴眼可造成角膜损伤，致角膜上皮下点状混浊，甚至角膜溃疡。

【制剂与规格】滴眼剂：０．１％（５ｍＬ）。

安西他滨滴眼液（眼膏）ＡｎｃｉｔａｂｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

（Ｏｉｎｔｍｅｎｔ）

【作用与用途】用于治疗单纯疱疹性角膜炎及基质性角膜炎所致虹膜炎。

【用法与用量】

１．滴眼每晚２ｈ一次或４次／ｄ。

２．点眼（膏）取适量，３～５次／ｄ。

【不良反应】偶见烧灼感、畏光、流泪、结膜充血等。

【制剂与规格】滴眼剂：０．０５％。眼膏剂：０．０５％。

盐酸吗啉胍滴眼液ＭｏｒｏｘｙｄｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品能抑制病毒的ＤＮＡ和ＲＮＡ聚合酶，从而抑制病毒繁殖。用于病毒性结膜炎。

【用法与用量】滴眼：每晚２ｈ一次或４次／ｄ。

【不良反应】个别患者可有出汗、食欲不振、低血糖等反应。

【制剂与规格】滴眼剂：０．２ｇ（５ｍＬ）。

盐酸羟苄唑滴眼液ＨｙｄｒｏｂｅｎｚｏｌｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品能选择性抑制被感染细胞的微小ＲＮＡ病毒聚合酶。用于急性流行性出血性结膜炎。

【用法与用量】滴眼：１次／ｈ或４次／ｄ。

【不良反应】有轻度刺激性。

【制剂与规格】滴眼液：８ｍｇ（８ｍＬ）。

第四节 免疫增强剂

干扰素α－２ｂ滴眼液Ｉｎｔｅｒｆｅｒｏｎα－２ｂＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】用于治疗单纯疱疹病毒性角膜炎、牛痘性角膜炎、流行性角膜炎、带状疱疹眼病及衣原体性眼病。

【用法与用量】滴眼：４次／ｄ。

【不良反应】局部烧灼感、异物感、角膜基质水肿、结膜充血等。

【制剂与规格】滴眼剂：０．０５％。

【注意事项】临用前配制，避光保存。

聚肌胞滴眼液Ｐｏｌｙｉｎｏｓｉｎｉｃ－ＰｏｌｙｃｙｔｉｄｙｌｉｃＡｃｉｄＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：聚肌苷酸滴眼液，聚肌啶酸滴眼液。

【作用与用途】本品有广谱抗病毒作用和增强免疫作用。用于治疗病毒性角膜炎、带状疱疹等。

【用法与用量】滴眼：１次／ｈ或４次／ｄ。

【不良反应】偶见过敏和发热反应。

【制剂和规格】滴眼剂：０．１％。

第五节 糖皮质激素类药物

可的松滴眼液（眼膏）ＣｏｒｔｉｓｏｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ（Ｏｉｎｔｍｅｎｔ）

【作用与用途】对各种原因引起的炎症都有很强的抗炎作用。用于外眼炎症，如过敏性结膜炎、过敏性睑缘炎、泡性结膜炎、春季卡他性角结膜炎等；角膜基质炎、角膜移植后排斥反应、角膜化学烧伤等；各种巩膜炎；各种葡萄膜炎、视神经炎及视网膜炎症；眼部术后炎症反应。

【用法与用量】

１．滴眼１～４次／ｄ。

２．点眼（膏）每晚１次。

【不良反应】

１．可降低机体防御功能，导致感染扩散和阻碍创口愈合。

２．眼部特异的不良反应，如激素性青光眼、视神经损伤、视野缺损、激素性白内障、激素性葡萄膜炎、角膜和巩膜变薄甚至穿孔、激素性散瞳、上睑下垂。０．

【制剂与规格】滴眼剂：０．０２％、０．５％、１％。眼膏剂：０．２５％、５％、１％。

【注意事项】

１．过敏者禁用。

２．注意感染的扩散与二重感染。

３．可能掩盖感染症状。

４．停药时应逐渐减量。

５．孕妇应慎用或禁用。

６．用于感染性疾病时应与有效抗生素合用。

氢化可的松滴眼液（眼膏、注射剂）ＨｙｄｒｏｃｏｒｔｉｓｏｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ（Ｏｉｎｔｍｅｎｔ，Ｉｎｊｅｃｔｉｏｎ）

【作用与用途】本品作用同可的松，但抗炎作用强于可的松。【用法与用量】

１．滴眼１～４次／ｄ。

２．点眼（膏）每晚１次。

３．球旁注射１～２次／ｄ，每次５～２５ｍｇ。

【不良反应】同可的松。

【制剂与规格】滴眼剂（醋酸氢化可的松）：５ｍｇ（３ｍＬ）。眼膏剂（醋酸氢化可的松）：０．５％。注射液（醋酸氢化可的松混悬液）：１２５ｍｇ（５ｍＬ）（供局部注射）。

【注意事项】

１．单纯疱疹性或溃疡性角膜炎局部禁用。

２．眼部细菌性或病毒性感染时应与抗菌药物合用。

泼尼松滴眼液（眼膏）ＰｒｅｄｎｉｓｏｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ（Ｏｉｎｔｍｅｎｔ）

【作用与用途】本品作用同可的松，但抗炎作用为可的松的４倍。

【用法与用量】

１．滴眼１～４次／ｄ。

２．点眼（膏）每晚１次。

【不良反应】同可的松。

【制剂与规格】滴眼剂：０．５％。眼膏剂：０．５％。

【注意事项】同可的松。

泼尼松龙滴眼液ＰｒｅｄｎｉｓｏｌｏｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品作用同可的松，但抗炎作用为可的松的４倍。

【用法与用量】滴眼：１～４次／ｄ。

【不良反应】同可的松。

【制剂与规格】滴眼剂：０．５％～１％。

【注意事项】同可的松。

地塞米松滴眼液ＤｅｘａｍｅｔｈａｓｏｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品作用同可的松，但抗炎作用是可的松的２５倍。

【用法与用量】滴眼：１～４次／ｄ。

【不良反应】同可的松。

【制剂与规格】滴眼剂：１．２５ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】同可的松。

甲泼尼龙注射剂ＭｅｔｈｙｌｐｒｅｄｎｉｓｏｌｏｎｅＩｎｊｅｃｔｉｏｎ

【作用与用途】本品作用同可的松，但抗炎作用是可的松的７倍。

【用法与用量】球旁注射：每次４０ｍｇ，每周１～２次。

【不良反应】同可的松。

【制剂与规格】注射液（混悬）：２０ｍｇ（１ｍＬ）、４０ｍｇ（１ｍＬ）。粉针剂：４０ｍｇ、５００ｍｇ。

【注意事项】同可的松。

氟米龙滴眼液ＦｌｕｏｒｏｍｅｔｈｏｌｏｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品作用同可的松，但抗炎作用为可的松的５０倍，眼压升高明显低于地塞米松等滴眼剂。

【用法与用量】滴眼：１～４次／ｄ。

【不良反应】同可的松。

【制剂与规格】滴眼剂：０．０２％、０．１％。

【注意事项】同可的松。用前摇匀。

第六节 非甾体激素类抗炎药物

吲哚美辛滴眼液ＩｎｄｏｍｅｔｈａｃｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：消炎痛滴眼液。

【作用与用途】用于治疗葡萄膜炎、角膜炎、巩膜炎、各种眼部损伤和内眼术后的炎症反应，白内障术前应用以防止术中瞳孔缩小。

【用法与用量】滴眼：３次／ｄ。

【制剂与规格】滴眼剂：０．４％～１％。

双氯芬酸钠滴眼液ＤｉｃｌｏｆｅｎａｃＳｏｄｉｕｍＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】用于缓解外伤或术后的疼痛及炎症反应。

【用法与用量】滴眼：３次／ｄ。

【不良反应】滴眼有局部刺痛。

【制剂与规格】滴眼剂：０．１％。

氟比洛芬钠滴眼液ＦｌｕｒｂｉｐｒｏｆｅｎＳｏｄｉｕｍＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：欧可芬（Ｏｃｕｆｅｎ）。

【作用与用途】本品有止痛、解热、抗炎作用。用于治疗眼前段炎症反应，抑制内眼手术时的瞳孔缩小，预防和治疗人工晶体植入术后的黄斑囊样水肿。

【用法与用量】滴眼：①抑制术中瞳孔缩小，术前２ｈ开始，０．５ｈ一次，共４次。②一般抗炎和术后抗炎，４次／ｄ，维持２～３周。

【不良反应】短暂烧灼感、刺痛，偶有出血倾向，可能延续伤口愈合。

【制剂与规格】滴眼剂：０．０３％（５ｍＬ、１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品过敏者、有单纯疱疹性角膜炎者慎用。

２．眼部细菌感染应在使用抗生素的同时配合应用本品。

酮咯酸氨丁三醇滴眼液ＫｅｔｏｒｏｌａｃＴｒｏｍｅｔｈａｍｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：安贺拉。

【作用与用途】本品为非类固醇类抗炎药，可降低房水中前列腺素水平。用于治疗过敏性结膜炎所致眼部瘙痒，并有抗炎止痛作用。

【用法与用量】滴眼：４次／ｄ。

【不良反应】局部刺痛、烧灼感。

【制剂与规格】滴眼剂：０．５％（５ｍＬ）。

【注意事项】有出血倾向者及哺乳期妇女慎用。

第七节 抗肿瘤药物

环磷酰胺滴眼液ＣｙｃｌｏｐｈｏｓｐｈａｍｉｄｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】与皮质激素合用，治疗交感性眼炎、Ｂｅｈｃｅｔ病、眼眶内假瘤、蚕食性角膜溃疡、乙状胬肉术后、角膜移植术后等。

【用法与用量】滴眼：４～６次／ｄ。

【制剂与规格】滴眼剂：１％。

【注意事项】孕妇禁用，用药过程中要经常检查血常规。

环孢素滴眼液ＣｙｃｌｏｓｐｏｒｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品为新型强效免疫抑制剂，用于治疗结膜、角膜、巩膜、葡萄膜的免疫性疾病及角膜移植术后的排斥反应。

【用法与用量】滴眼：２～３次／ｄ。

【制剂与规格】滴眼剂：１％。

【注意事项】婴幼儿慎用，肝肾功能不全者禁用。

塞替派滴眼液ＴｈｉｏｔｅｐａＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】用于治疗乙状胬肉术后，以阻止复发，减轻充血，预防角膜新生血管。睑板腺囊肿手术时滴入其腔内，可防止复发。本品还适用恶性黑色素瘤及增殖性眼部疾病。

【用法与用量】滴眼：每３ｈ一次或４次／ｄ。【制剂与规格】滴眼剂：０．０５％。

５－氟尿嘧啶滴眼液５－ＦｌｕｏｒｏｕｒａｃｉｌＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】用于治疗眼部各种增殖性疾病、眼睑鳞状细胞癌、基底细胞癌、青光眼术后防止滤泡瘢痕化等。

【用法与用量】滴眼：４～６次／ｄ。

【制剂与规格】滴眼剂：１％。注射剂：１２５ｍｇ（５ｍＬ）、２５０ｍｇ（１０ｍＬ）。

第八节 抗变态反应药物

色甘酸钠滴眼液ＣｒｏｍｏｇｌｙｃａｔｅＳｏｄｉｕｍＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】用于治疗春季卡他性结膜炎和其他过敏性结膜炎。

【制剂与规格】滴眼剂：１％。

【用法与用量】滴眼：４次／ｄ。

【不良反应】轻度局部刺激症状。

【制剂与规格】滴眼剂：２％（１０ｍＬ）。

吡嘧司特钾滴眼液ＰｅｍｉｒｏｌａｓｔＰｏｔａｓｓｉｕｍＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：研立双。

【作用与用途】过敏性结膜炎、春季卡他性结膜炎。

【用法与用量】滴眼：早、晚各１次，每次１滴。

【不良反应】偶见眼睑炎、眼睑皮肤炎、结膜充血、刺激感等。

【制剂与规格】滴眼剂：５ｍＬ。

洛度沙胺滴眼液ＬｏｄｏｘａｍｉｄｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：阿乐迈。

【作用与用途】可用于各种过敏性眼病，如春季卡他性角结膜炎、卡他性结膜炎、巨大乳头性睑结膜炎、特应性角结膜炎等。对主要由Ⅰ型速发性变态反应（或肥大细胞）引起的炎症性眼病有效。

【用法与用量】滴眼：４次／ｄ，每次１～２滴。

【不良反应】少数患者偶有短暂轻微不适感，如灼热、刺痛及流泪。

【制剂与规格】滴眼剂：０．１％（５ｍＬ）。

马来酸非尼拉敏／盐酸萘甲唑啉滴眼液Ｐｈｅｎｉｒａｍｉｎｅ

Ｍａｌｅａｔｅ／ＮａｐｈａｚｏｌｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：那素达。

【作用与用途】适用于多种原因引起的眼痒和结膜充血、眼部变态反应和各种炎症性眼病的治疗。

【用法与用量】滴眼：３～４次／ｄ，每次１～２滴。

【不良反应】对少数敏感患者可能出现下列副作用：瞳孔散大、眼压增高。因吸收而引起的全身反应（如高血压、心律失常、高血糖等）罕见。

【制剂与规格】滴眼剂：３ｍＬ、１５ｍＬ，每毫升含马来酸非尼拉敏３ｍｇ、盐酸萘甲唑啉０．２５ｍｇ。

盐酸羟甲唑啉滴眼液ＯｘｙｍｅｔａｚｏｌｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅＥｙｅＤｒｏｐｓ其他名称：欧斯啉（Ｏｘｙｌｉｎ）。

【作用与用途】本品能有效地收缩血管，缓解眼部充血，起效快，作用时间长。用于治疗眼部过敏反应、眼干燥症，以及由游泳、烟雾、佩戴角膜接触镜和眼部疲劳等原因导致的眼部充血。

【用法与用量】滴眼：３次／ｄ，每次１～２滴。

【不良反应】某些过敏患者可能瞳孔散大而致眼压升高。

【制剂与规格】滴眼剂：０．２５％（５ｍＬ、１０ｍＬ）。

【注意事项】闭角型青光眼患者及对该药过敏者禁用。未控制的高血压、心律失常、糖尿病、甲状腺功能亢进患者禁用。

盐酸氮卓斯汀滴眼液ＡｚｅｌａｓｔｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品是一种长效抗变态反应抗组胺药物，它不仅能拮抗组胺Ｈ１受体，还有一定的抗炎作用。

【用法与用量】滴眼：２次／ｄ，早、晚各１次，每眼１滴。

【不良反应】

１．偶尔产生轻微短暂的刺激反应（如灼热、眼痒、流泪）。

２．少数人用药后有产生苦味的报道。

【制剂与规格】滴眼剂：０．０５％（６ｍＬ）。

奥洛他定滴眼液ＯｌｏｐａｔａｄｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：帕坦洛。

【作用与用途】奥洛他定是肥大细胞稳定剂及相对选择性组胺Ｈ１受体拮抗剂。活体和体外实验中均能抑制Ⅰ型速发型过敏反应。适用于治疗过敏性结膜炎的体征和症状。

【用法与用量】滴眼：２次／ｄ，每次１～２滴。

【不良反应】用药后头痛的发生率为７％。偶有乏力、视力模糊、烧灼或刺痛感、异物感、鼻炎、鼻窦炎及味觉倒错。

【注意事项】

１．佩戴角膜接触镜的患者，使用０．１％奥洛他定滴眼液期间，请勿佩戴角膜接触镜。

２．孕妇及哺乳期妇女用０．１％奥洛他定滴眼液时应谨慎。

【制剂与规格】滴眼剂：５ｍｇ（５ｍＬ）。

富马酸酮替芬滴眼液ＫｅｔｏｔｉｆｅｎＦｕｍａｒａｔｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品为一抗变态反应药物，具有抗组胺作用和抗过敏作用。适用于过敏性结膜炎。

【用法与用量】滴眼：４次／ｄ，每次１～２滴。

【不良反应】少数病例出现一过性刺痛感，有时会出现眼睑炎、眼睑皮肤炎、结膜充血、刺激感，或者有极少的角膜糜烂等现象。

【制剂与规格】滴眼剂：２．５ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】对本品过敏者禁用。

第九节 防治青光眼药物

肾上腺素滴眼液ＡｄｒｅｎａｌｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】可增加房水排出，减少房水分泌，以降低眼压并使血管收缩、瞳孔散大等。用于治疗开角型青光眼、眼科手术中控制毛细血管和小动脉出血。局部麻醉药中加用微量肾上腺素可延迟麻药的吸收。与可卡因、阿托品合用治疗眼外伤及虹膜炎时引起的虹膜后粘连等。

【用法与用量】滴眼：①降眼压，１～２次／ｄ。②１∶１０００肾上腺素滴眼，用于术中止血。

【不良反应】

１．长期用本品滴眼可出现过敏，结膜滤泡、色素沉着。

２．用量大时可致心动过速、高血压、脑出血等。

【制剂与规格】左旋肾上腺素滴眼剂：１％。

【注意事项】甲状腺功能亢进、高血压、心脏病、病毒性角膜炎患者禁用。

地匹福林滴眼液ＤｉｐｉｖｅｆｒｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：特戊肾上腺素滴眼液，肾上腺素异戊酯滴眼液。

【作用与用途】本品为肾上腺素的衍生物，只有减少房水生成和增加房水排出的作用。用于治疗开角型、炎症性、色素性、外伤性及新生血管性青光眼，以及青光眼睫状体炎综合征、恶性青光眼等。

【用法与用量】滴眼：２次／ｄ，每次１滴。

【不良反应】局部有烧灼感，偶见心动过速。

【制剂与规格】滴眼剂：０．１％。

【注意事项】高血压、心脏病、甲状腺功能亢进患者禁用。

去氧肾上腺素滴眼液ＮｅｏｓｙｎｅｐｈｒｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：新福林滴眼液。

【作用与用途】本品有收缩表面血管及散瞳作用，毒性低且作用时间短，可通过减少房水生成起到降眼压作用。用于扩瞳检查眼底及内眼术前散瞳。

【用法与用量】滴眼：０．２５％滴眼液用于收缩结膜表面血管；２％～１０％溶液用于散瞳。

【不良反应】暂时局部烧灼感，高浓度滴眼可致血压升高、心动过速、头痛、呕吐、肺水肿、心肌梗死等。

【制剂与规格】滴眼剂：２％～５％。

【注意事项】

１．孕妇、严重冠心病和高血压患者禁用。

２．禁与单胺氧化酶抑制药及三环类抗抑郁药合用。

沙丁胺醇滴眼液ＳａｌｂｕｔａｍｏｌＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】兴奋β２受体，通过早期抑制房水和后期增加房水流出系数而起降眼压作用。用于开角型青光眼、新生血管性青光眼及色素性青光眼；散瞳及术中止血等。

【用法与用量】滴眼：１～３次／ｄ。

【制剂与规格】滴眼剂：４％。

【注意事项】用药数周后可出现眼部刺激症状。

去甲肾上腺素ＮｏｒａｄｒｅｎａｌｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】提高房水流畅系数起到降眼压作用。用于治疗开角型青光眼。

【用法与用量】滴眼：１～２次／ｄ。

【制剂与规格】滴眼剂：２％硼酸去甲肾上腺素溶液。

【注意事项】制剂不稳定，应避光保存。

可乐定滴眼液ＣｌｏｎｉｄｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】既能减少房水生成，又可增加房水排出，从而降低眼压，同时还可降低血压，对瞳孔大小及调节功能无影响。用于治疗开角型青光眼、闭角型青光眼及继发性青光眼，尤其适用不能耐受缩瞳药或有原发性高血压的青光眼患者。

【用法与用量】滴眼：每８ｈ一次，每次１滴。

【不良反应】口鼻发干、心率减慢、血压下降、头晕、嗜睡等。

【制剂与规格】滴眼剂：０．２５％（５ｍＬ）。

【注意事项】低血压及低眼压性青光眼患者禁用。

阿可乐定滴眼液ＡｐｒａｃｌｏｎｉｄｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品系可乐定的衍生物，可使α２受体兴奋，有明显的降眼压作用，但对血压、心律无影响，是一种安全有效的降眼压药物。用于治疗各种青光眼。

【用法与用量】滴眼：每８ｈ一次，每次１滴。

【不良反应】散瞳、眼部烧灼感和异物感等。

【制剂与规格】滴眼剂：０．５％、０．２５％。

噻吗洛尔滴眼液ＴｉｍｏｌｏｌＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品能提高房水排出易度，减少房水生成，从而降低眼压，不影响瞳孔及调节功能。用于治疗原发性开角型青光眼、无晶体眼合并青光眼及部分继发性青光眼。

【用法与用量】滴眼：０．２５％溶液，２次／ｄ；或０．５％溶液，２次／ｄ。

【不良反应】少数患者可出现眼部刺激症状、心动过缓、心律失常、低血压、支气管痉挛等。

【制剂与规格】滴眼剂：０．２５％（５ｍＬ）、０．５％（５ｍＬ）。

【注意事项】支气管痉挛、肺源性心脏病、心动过缓、心力衰竭者慎用，孕妇及哺乳期妇女禁用。

普萘洛尔滴眼液ＰｒｏｐｒａｎｏｌｏｌＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】不影响瞳孔及调节作用，降低眼压效果明显。用于治疗开角型青光眼、新生血管性青光眼及术后恶性青光眼。

【用法与用量】滴眼：１～２次／ｄ。

【不良反应】少数人用后眼部有刺痛感。

【制剂与规格】滴眼剂：１％～２％。

普拉洛尔滴眼液ＰｒａｃｔｏｌｏｌＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】改善房水流出易度，降低眼压。用于治疗开角型青光眼。

【用法与用量】滴眼：３次／ｄ。

【不良反应】滴眼有轻度刺痛。

【制剂与规格】滴眼剂：１％。

阿替洛尔滴眼液ＡｔｅｎｏｌｏｌＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】通过抑制房水产生降低眼压作用。用于治疗开角型青光眼。

【用法与用量】滴眼：３次／ｄ。

【不良反应】偶有眼痒。

【制剂与规格】滴眼剂：１％、２％、４％。

倍他洛尔滴眼液ＢｅｔａｘｏｌｏｌＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：丙烯心安滴眼液。

【作用与用途】用于治疗高眼压、慢性开角型青光眼。

【用法与用量】滴眼：１～２次／ｄ。

【不良反应】局部刺痛、灼热、瘙痒，个别患者出现心率减慢和血压降低。

【制剂与规格】滴眼剂：０．５％（５ｍＬ）。

左布诺洛尔滴眼液ＬｅｖｏｂｕｎｏｌｏｌＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：贝他根。

【作用与用途】能减少房水生成，降低眼压，对瞳孔及调节无影响。用于治疗眼压升高、开角型青光眼或者与缩瞳剂同时使用治疗闭角型青光眼。

【用法与用量】滴眼：２次／ｄ。

【不良反应】少数患者可出现结膜刺激、心率减慢、低血压、心律失常、荨麻疹等。

【制剂与规格】滴眼剂：０．５％（５ｍＬ）。

【注意事项】药物过敏者、支气管哮喘、心功能不全、严重低血压、心动过缓者禁用。

复方噻吗洛尔滴眼液ＴｉｍｏｌｏｌＭａｌｅａｔｅａｎｄＰｉｌｏｃａｒｐｉｎｅＮｉｔｒａｔｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】降低眼压。其成分有相加治疗作用。噻吗洛尔减少房水生成，毛果芸香碱增加房水的流出。适用于需要噻吗洛尔和毛果芸香碱治疗的青光眼及高眼压症。

【用法与用量】滴眼：每次１滴，２次／ｄ。

【不良反应】

１．可引起轻微的眼部刺激感、瞳孔缩小，可出现一时性近视和暗视力下降。

２．偶可引起结膜充血、嗜睡和头痛、心率减慢和血压下降。

３．极少数患者可有眼干、轻度的结膜炎和角膜炎。

４．可能会使支气管痉挛、心律失常和头昏加重。

【制剂与规格】滴眼剂：药物浓溶液２．５ｍＬ。含马来酸噻吗洛尔（以噻吗洛尔计）２５ｍｇ、硝酸毛果芸香碱１００ｍｇ；稀释剂溶液２．５ｍＬ。

【注意事项】本品不得用于下列情况疾病的患者：心功能不全、心动过缓或房室传导阻滞、哮喘或重度阻塞性肺疾患、急性虹膜炎、角膜损伤及对本品有过敏史的患者。

卡替洛尔滴眼液ＣａｒｔｅｏｌｏｌＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：美开朗（Ｍｉｋｅｌａｎ）。

【作用与用途】本品为β受体阻断药，能够抑制房水产生而降低眼压，对瞳孔无影响。用于青光眼和高眼压症。

【用法与用量】滴眼：０．２％或２％溶液，每次１滴，２次／ｄ。

【不良反应】

１．偶有眼部刺激症状或出现黄斑病变。

２．偶有脉缓、呼吸困难、头痛、倦怠、头晕、恶心等全身症状。

【制剂与规格】滴眼剂：０．２％（５ｍＬ）、２％（１０ｍＬ）。

【注意事项】心脏器质性病变、支气管哮喘、支气管痉挛及可能对本品过敏者禁用。孕妇及小儿慎用。

胸腺氧胺滴眼液ＴｈｙｍｏｘａｍｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品有抗肾上腺素作用，０．１％的溶液滴眼可有明显的缩瞳作用。该药对睫状肌无作用，不引起晶体位置改变。用于治疗闭角型青光眼。此外还可治疗突眼性甲状腺肿的眼睑退缩症。

【用法与用量】滴眼：每６～８ｈ一次。

【不良反应】咽喉有烧灼感，浓度超过１％可致结膜水肿和眼上睑下垂。

【制剂与规格】滴眼剂：０．５％～１％。

酒石酸溴莫尼定滴眼液ＢｒｉｍｏｘｉｄｉｎｅＴａｒｔｒａｔｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：阿法根。

【作用与用途】本品为一种相对选择性α２肾上腺素能受体激动剂，对心血管和肺功能的影响很小。具有双重的作用机制，既减少房水的生成，又增加葡萄膜、巩膜的外流。适用于降低开角型青光眼及高眼压症患者的眼压。

【用法与用量】滴眼：每次１滴，２次／ｄ。

【不良反应】口干，眼部充血、烧灼感及刺痛感，头痛，视物模糊，眼睛异物感，乏力（或）倦怠，结膜滤泡，眼部过敏反应及眼部瘙痒。

【制剂与规格】滴眼剂：０．２％（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．部分患者在长期使用本品时，其降低眼压的作用逐渐减弱。

２．有严重心血管疾患的患者应慎用。

拉坦前列素滴眼液ＬａｔａｎｏｐｒｏｓｔＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：适利达。

【作用与用途】本品活性成分拉坦前列素为前列腺素Ｆ２α的类似物，是一种选择性前列腺素ＦＰ受体激动剂。主要作用机制为增加房水的葡萄膜、巩膜旁道流出。用于开角型青光眼和高眼压症。

【用法与用量】滴眼：每次１滴，１次／ｄ。晚间使用效果最好。

【不良反应】虹膜色素加深、眼睛刺激异物感、睫毛变化、结膜充血、点状角膜炎。

【制剂与规格】滴眼剂：５０μｇ（１ｍＬ）、１２５μｇ（２．５ｍＬ）。

【注意事项】已知对本品过敏者及角膜接触镜佩戴者禁用。

毛果芸香碱滴眼液（凝胶）ＰｉｌｏｃａｒｐｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ（Ｇｅｌ）

其他名称：匹罗卡品，匹罗杰。

【作用与用途】本品能直接作用于瞳孔括约肌和睫状肌的Ｍ胆碱受体，导致瞳孔缩小和睫状肌痉挛，改善房水流出易度，增加房水排出，从而降低眼压。用于治疗原发性青光眼、调节性内斜视。

【用法与用量】

１．滴眼次数根据眼压高低而定，３～４次／ｄ。闭角型青光眼发作期，每１０～１５ｍｉｎ一次。

２．点眼每晚１次。

【不良反应】长期滴眼可引起滤泡性结膜炎及过敏反应、出汗、流泪、细支气管痉挛、肺水肿等。

【制剂与规格】滴眼剂：０．２５％～１０％。凝胶剂：４％、５ｇ。

丁公藤滴眼液ＥｒｙｃｉｂｅＡｌｋａｌｏｉｄＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品能使瞳孔缩小，改善房水流出易度，降低眼压。其药理性能稳定，作用持久。用于治疗原发性青光眼或继发性青光眼及青光眼术后眼压控制不满意患者。

【用法与用量】滴眼：每次１滴，２～４次／ｄ。

【不良反应】视力模糊、结膜充血、眼胀、头疼等。

【制剂与规格】滴眼剂：０．０５％、１％。

毒扁豆碱滴眼液ＥｓｅｒｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：依色林滴眼液。

【作用与用途】本品可引起瞳孔缩小及睫状肌收缩，有利于房水排出，使眼压下降。用于治疗急性青光眼。

【用法与用量】滴眼：每次１滴，１～３次／ｄ。

【不良反应】出现眼睑痉挛、睫状肌痉挛等。

【制剂与规格】滴眼剂：０．２５％～０．５％。

【注意事项】药品应避光保存。

催醒安滴眼液

其他名称：青光明滴眼液。

【作用与用途】本品能收缩瞳孔和睫状肌，增加房水排出，降低眼压，局部应用副作用小，缩瞳作用弱，对视力多无影响。用于治疗开角型青光眼。

【用法与用量】滴眼：每次１～２滴，４次／ｄ。

【不良反应】少数人有轻度刺激反应。

【制剂与规格】滴眼剂：２％～５％，５ｍＬ／支。

依可碘酯滴眼液ＥｃｏｓｔｉｇｍｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品有强而持久的降眼压、缩瞳及睫状肌收缩作用。用于治疗青光眼、调节性内斜视。

【用法与用量】滴眼：①治疗青光眼，０．０３％滴眼液，２次／ｄ。②治疗调节性内斜视，０．１２５％滴眼液，每次１滴，每晚１次，连续２～３周。

【不良反应】睫状肌痉挛、视力模糊、虹膜囊肿、白内障等。

【制剂与规格】滴眼剂：０．０３％～０．１２５％（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品可用于对毛果芸香碱效果不佳者。

２．长期滴用可致血管扩张。

３．术前３周应停药，否则易导致出血。

布林佐胺滴眼液ＢｒｉｎｚｏｌａｍｉｄｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：派立明。

【作用与用途】适用于高眼压症开角型青光眼，可以作为对β阻断药无效，或者有使用禁忌证的患者的单独治疗药物，或者作为β阻断药的协同治疗药物。

【用法与用量】滴眼：每次１滴，２～３次／ｄ。假如同时应用不止一种抗青光眼眼药时，每种药物的滴用时间至少间隔５ｍｉｎ。使用前摇匀。

【不良反应】

１．眼部不适（滴药时有烧灼感或刺痛），视物模糊，异物感和眼部充血。

２．味觉异常（滴药后口苦和异味），头痛，少见胸痛、脱发。

【制剂与规格】滴眼剂：５０ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品是一种磺胺药，虽然是眼部滴用，但仍能被全身吸收。因此，磺胺药的不良反应在眼部滴用时仍然可能出现。如果出现严重的药物反应或者过敏，应立即停用眼药。

２．严重肾功能不全、高氯性酸中毒、已知对磺胺药过敏者禁用。

３．孕妇禁用。哺乳期妇女慎用。

乙酰唑胺Ａｃｅｔａｚｏｌａｍｉｄｅ

其他名称：醋唑磺胺，Ｄｉａｍｏｘ。

【作用与用途】本品为碳酸酐酶抑制剂，能抑制睫状体上皮碳酸酐酶的活性，抑制房水生成，降低眼压。对各种类型青光眼急性发作时的短期控制是一种有效的降低眼压的辅助药物。

【用法与用量】口服：①开角型青光眼，首剂２５０ｍｇ，１～３次／ｄ。②继发性青光眼和术前降眼压，每４～８ｈ给予２５０ｍｇ。③急性病例，首剂加倍，５００ｍｇ，以后用１２５～２５０ｍｇ，２～３次／ｄ。

【不良反应】四肢麻木及刺痛感；疲劳、困倦、抑郁、嗜睡；食欲不振、多尿、肾及泌尿道结石；代谢性酸中毒、低钾血症；急性溶血性贫血、粒细胞减少症、血小板减少症、再生障碍性贫血和肾衰竭。

【制剂与规格】片剂：０．２５ｇ。

【注意事项】

１．有磺胺过敏史者禁用。

２．糖尿病患者、酸中毒及肝肾功能不全者慎用。

３．孕妇不宜使用。哺乳期妇女确需使用本品应暂停哺乳。

甘露醇Ｍａｎｎｉｔｏｌ

【作用与用途】可提高血浆渗透压，使组织脱水，降低颅内压，影响血－房水渗透压梯度，使眼压下降。治疗脑水肿、青光眼等。

【用法与用量】静脉滴注：２０％溶液２５０～５００ｍＬ（５０～１００ｇ），滴速为每分钟１００ｍＬ。

【不良反应】注射过快可产生一过性头痛、视力模糊、眩晕等。

【制剂与规格】注射液：５０ｇ（２５０ｍＬ）。

【注意事项】心功能不全者一般不宜用。

甘油Ｇｌｙｃｅｒｏｌ

其他名称：丙三醇。【作用与用途】用于各类青光眼的高眼压期。

【用法与用量】口服：５０％溶液，每次每千克体重１～１．５ｇ，１～２次／ｄ，间隔６～８ｈ。

【不良反应】口服有轻微不良反应，如头痛、恶心、呕吐、血压轻度下降等。

【制剂与规格】溶液：５０％。

【注意事项】糖尿病者禁用。

第十节 散瞳药物

阿托品滴眼液ＡｔｒｏｐｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品能使瞳孔散大、睫状肌麻痹。用于治疗虹膜睫状体炎、恶性青光眼。用于儿童散瞳、麻痹睫状肌，进行屈光检查。

【用法与用量】滴眼：３次／ｄ，连续５～７ｄ，进行屈光检查。治疗虹膜睫状体炎和恶性青光眼时滴眼次数根据病情与瞳孔大小确定。

【不良反应】皮肤黏膜干燥、脸部潮红、心动过速、接触性皮炎、眼压异常或浅前房。窄房角患者可激发青光眼急性发作。

【制剂与规格】滴眼剂：０．５％～１％。眼膏剂：１％。

【注意事项】

１．滴眼时压迫泪囊，防止引起全身中毒症状。

２．禁用于闭角型青光眼及４０岁以上浅前房者。

后马托品滴眼液ＨｏｍａｔｒｏｐｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】作用机制同阿托品，但效力弱，维持时间短，毒性小。用于散瞳检查眼底、屈光检查、内眼术前或对阿托品过敏者。

【用法与用量】滴眼：每次３～５滴，５～１０ｍｉｎ一次，共４～５次。

【不良反应】同阿托品，但较轻微。

【制剂与规格】滴眼剂：１％、２％。

【注意事项】

１．滴眼时压迫泪囊部位。

２．４０岁以上浅前房窄房角患者禁用。

托吡卡胺滴眼液ＴｒｏｐｉｃａｍｉｄｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品有散瞳、调节眼麻痹和升高眼压的作用。散瞳作用快，维持时间短。用于散瞳检查眼底和验光，防治青少年近视。

【用法与用量】滴眼：①用于散瞳，检查眼底：０．５％溶液，滴眼每次１～２滴。②用于验光：每次１～２滴，５～１０ｍｉｎ一次，共滴４～５次。③防治青少年近视：０．２５％溶液，每晚１次，连续１～３个月。

【不良反应】短暂刺痛感，用量过大可产生口干、便秘、心搏加快等。

【制剂与规格】滴眼剂：０．２５％、０．５％、１％。

【注意事项】

１．青光眼患者禁用。

２．点眼后压迫泪囊１～２ｍｉｎ，眼压升高或过敏时停用。

复方托吡卡胺滴眼液ＴｒｏｐｉｃａｍｉｄｅＰｈｅｎｙｌｅｐｈｒｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：美多丽。

【作用与用途】本品收缩结膜血管，有短暂的散瞳和麻痹睫状肌的作用。用于散瞳检查眼底和验光。

【用法与用量】滴眼：检查前滴１～２滴。

【制剂与规格】滴眼剂：１０ｍＬ，含去氧肾上腺素５０ｍｇ、托吡卡胺５０ｍｇ。

【注意事项】

１．青光眼和明显心血管疾病患者禁用。

２．用时压迫泪囊１～２ｍｉｎ。

东莨菪碱滴眼液（眼膏）ＳｃｏｐｏｌａｍｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ（Ｏｉｎｔｍｅｎｔ）

【作用与用途】本品是抗胆碱能神经药，作用与阿托品相似，但散瞳、麻痹睫状肌及抑制腺体分泌作用均较阿托品强。散瞳作用快，一般可维持３～５ｄ。用于各种散瞳检查及验光、治疗性散瞳及阿托品过敏者。

【用法与用量】

１．滴眼每次１～２滴，次数依病情定。

２．点眼（膏）２～３次／ｄ。

【不良反应】常可引起皮肤潮红、口干等不良反应，偶可引起接触性皮炎。

【制剂与规格】常用本品氢溴酸盐。滴眼剂：０．２５％～１％。眼膏剂：０．５％～１％。

【注意事项】闭角型青光眼患者禁用。

丙胺太林滴眼液ＰｒｏｐａｎｔｈｅｌｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品有强而持久的散瞳作用，维持１周以上，但不会发生严重的睫状肌麻痹，无阿托品样的药物过敏反应。用于对阿托品过敏者的散瞳、先天性白内障和角膜中央白斑者的散瞳、增视及内眼术后散瞳。

【用法与用量】滴眼：每次１～２滴，每５ｄ一次。作为阿托品替代药时，可酌情增加用量。

【不良反应】可见轻微口干、小便不畅、便秘、心悸等。

【制剂与规格】常用本品溴化物。滴眼剂：１％。

【注意事项】青光眼患者禁用。

盐酸环喷托酯滴眼液ＣｙｃｌｏｐｅｎｔｏｌａｔｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：Ｃｙｃｌｏｇｙｌ。

【作用与用途】散瞳作用强而迅速，维持时间短，即使在强光下也不影响已散大的瞳孔。用于散瞳验光及散瞳检查。

【用法与用量】滴眼：每次１～３滴，每５～１０ｍｉｎ一次，连续３～５次。

【不良反应】偶发暂时性中枢神经中毒症状，如语无伦次、幻觉、共济失调及说话不清。

【制剂与规格】滴眼剂：０．５％～１％。

【注意事项】青光眼患者禁用。

散瞳合剂

【作用与用途】本品由４％可卡因、１％阿托品、０．１％肾上腺素等比例组成，具有散瞳作用。用于虹膜炎及其他葡萄膜炎等瞳孔不易散大者。

【用法与用量】结膜下注射：０．１～０．４ｍＬ。

【制剂与规格】合剂。新鲜配制。

第十一节 防治白内障药物

视明露滴眼液

【作用与用途】有促进眼内循环的作用。用于治疗老年性、外伤性、糖尿病性白内障。

【用法与用量】滴眼：２次／ｄ，每次１～２滴。

【不良反应】局部刺痛，偶有过敏反应。

【制剂与规格】滴眼剂：７ｍＬ。

法可林滴眼液ＰｈａｃｏｌｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：治障宁滴眼液，消白灵滴眼液。

【作用与用途】本品为蛋白酶分解剂，滴眼后易渗透进入晶状体，分解并吸收变性的蛋白质。还具有氧化还原作用，提高眼组织的新陈代谢，防止白内障病情进展。用于治疗各种类型的早期白内障。

【用法与用量】滴眼：每次１～２滴，３～５次／ｄ。

【不良反应】个别人有过敏反应。

【制剂与规格】滴眼剂：０．０１５％（１０ｍＬ）。

【注意事项】对本品过敏及化脓性眼病患者禁用。

吡诺克辛钠滴眼液ＰｉｒｅｎｏｘｉｎｅＳｏｄｉｕｍＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：白内停。

【作用与用途】可防治白内障发生发展。用于治疗各类早期白内障。

【用法与用量】滴眼：先将药片溶于所附溶剂中，然后滴眼，每次１～２滴，５次／ｄ。

【不良反应】偶尔发生睑缘炎。

【制剂与规格】滴眼剂：药片０．７５ｍｇ，附溶剂１５ｍＬ。

【注意事项】

１．滴眼剂应现用现配，防止污染。

２．存放于阴凉避光处。

吡诺克辛滴眼液ＰｉｒｅｎｏｘｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：卡林优。

【作用与用途】本品可以竞争性的阻碍醌型化合物与晶状体水溶性蛋白质的结合，从而防治晶状体蛋白质的变性。适用于初期老年性白内障。

【用法与用量】滴眼：每次１～２滴，３～５次／ｄ。

【不良反应】偶见弥漫性浅表性角膜炎，结膜充血、刺激感、瘙痒感，眼睑炎，接触性皮炎等症状。

【制剂与规格】滴眼剂：０．２５ｍｇ（５ｍＬ）。

谷胱甘肽滴眼液ＧｌｕｔａｔｈｉｏｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】用于治疗早期白内障，流行性角膜炎、结膜炎等。【用法与用量】滴眼：先将药片溶于所附溶剂中，然后滴眼，每次１～２滴，４～６次／ｄ。

【不良反应】结膜充血、眼痒。

【制剂与规格】滴眼剂：药片１００ｍｇ，附溶剂５ｍＬ。

【注意事项】

１．水溶液不稳定，用时应新鲜配制。

２．勿与磺胺类或四环素类药合用。

眼氨肽滴眼液ＯｃｕｌａｒＥｘｔｒａｃｔｉｖｅｓＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品可促进眼球组织的新陈代谢，增强机体抵抗能力和组织的再生能力。用于治疗初期白内障、非化脓性角膜炎、各型葡萄膜炎、高度近视、黄斑变性、眼疲劳症等。

【用法与用量】

１．肌内注射每次２ｍＬ，１次／ｄ，３０次为１个疗程。

２．结膜下注射每次０．５～１ｍＬ，２～３次／周。

３．穴位注射每次０．５ｍＬ。

【不良反应】偶有轻度皮疹。

【制剂与规格】注射液：２ｍＬ。

牛磺酸滴眼液ＴａｕｒｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：润舒。

【作用与用途】用于老年性白内障及离子辐射性白内障。

【用法与用量】滴眼：每次１～２滴，３～６次／ｄ。

【制剂与规格】滴眼剂：０．４ｇ（８ｍＬ）。

α－巯基丙酸甘氨酸

【作用与用途】本品具有强还原性，维持晶体透明性，阻止和逆转晶状体混浊的病理过程。用于老年性白内障、老年性黄斑病变和过敏性眼病等。

【用法与用量】

１．滴眼每次１～２滴，３～６次／ｄ。

２．口服每次５０～１００ｍｇ，３次／ｄ。

【制剂与规格】滴眼剂：０．１％。片剂：５０ｍｇ。

快纳史滴眼液ＱｕｉｎａｘＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】用于老年性白内障、外伤性白内障、先天性白内障及并发性白内障。

【用法与用量】滴眼：每次１～２滴，３～５次／ｄ。

【制剂与规格】滴眼剂：２．２５ｍｇ（１５ｍＬ）。

索比尼尔Ｓｏｒｂｉｎｉｌ

【作用与用途】本品是目前最强的醛糖还原酶抑制剂。用于糖尿病性白内障。

【用法与用量】

１．滴眼每次１～２滴，３～４次／ｄ。

２．口服每次２００ｍｇ，１～２次／ｄ。

【制剂与规格】滴眼剂：１％。片剂：２００ｍｇ。

昆布滴眼液ＫｅｌｐＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品具有软坚散结、促进晶状体混浊吸收、维持晶状体透明度的作用。用于白内障。

【用法与用量】滴眼：每次１～２滴，３～４次／ｄ。

【不良反应】可出现角膜刺激症状。过敏反应，停药后即消失。

【制剂与规格】滴眼剂：８ｍＬ。

第十二节 促进混浊吸收的药物

普罗碘胺ＰｒｏｌｏｎｉｕｍＩｏｄｉｎｅ

其他名称：安妥碘（Ｅｎｔｏｉｏｄｉｎ，Ｅｎｔｏｄｏｎ）。

【作用与用途】本品可促进炎症渗出物的吸收、软化和消散肉芽组织。用于治疗玻璃体混浊、角膜斑翳、眼内陈旧性出血、视网膜脉络膜炎等。

【用法与用量】

１．肌内注射２０％溶液２ｍＬ，每日或隔日１次，１０次为１个疗程，间隔１～２周；一般用２～３个疗程。

２．结膜下注射每次０．５～１ｍＬ，每日或隔日１次，５次为１个疗程。

３．球后注射每次１～２ｍＬ，每日或隔日１次，５次为１个疗程。

【不良反应】皮疹、恶心等。

【制剂与规格】注射液：０．４ｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品遇光分解，应避光保存。

２．对碘过敏者禁用。

３．对眼部注射疼痛者，可加２％普鲁卡因１ｍＬ。

乙基吗啡滴眼液ＥｔｈｙｌｍｏｒｐｈｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：狄奥宁（Ｄｉｏｎｉｎｅ）。

【作用与用途】滴眼后刺激结膜，促使血液及淋巴循环加强，增强新陈代谢，促进炎症产物或角膜混浊的吸收，局部使用有止痛作用。用于治疗角膜炎、巩膜炎、虹膜炎、早期白内障、玻璃体混浊等。

【用法与用量】

１．滴眼１％溶液，３次／ｄ，可依病情增加浓度至５％～１０％。

２．结膜下注射１％～２％溶液，每次０．５ｍＬ。

３．电离子透入０．２５％～３％，有效极为阳性。

【不良反应】过敏反应、结膜水肿、灼热感，长期滴用可致药物性皮炎，偶有恶心、呕吐、头痛。

【制剂与规格】滴眼剂：８ｍＬ／支。

【注意事项】本品连续使用可产生耐受性，故不宜长期应用，应用时应由低到高逐渐增加浓度。

眼氨肽ＯｃｕｌａｒＥｘｔｒａｃｔｉｖｅｓ

详见本章第十一节“防治白内障药物”相关内容。

第十三节 酶类及生物制剂

尿激酶Ｕｒｏｋｉｎａｓｅ

【作用与用途】本品能溶解纤维蛋白和血红蛋白，促进局部血液循环，增加组织通透性，有抗炎作用。用于治疗眼部各种炎症、出血和水肿。

【用法与用量】

１．结膜下注射每次２０００～５０００ｕ。前房冲洗，１０００ｕ溶于１ｍＬ生理盐水中。

２．玻璃体内注射每次１０００～６０００ｕ。

３．球后注射２００ｕ溶于０．５ｍＬ生理盐水，１次／ｄ，１０次为１个疗程。

４．静脉滴注１万～２万ｕ溶于５００ｍＬ生理盐水中，１次／ｄ，５次为１个疗程。

【不良反应】有出血倾向，注射局部发生血肿。

【制剂与规格】粉针剂：５０００ｕ、１万ｕ。

【注意事项】

１．应用前应新鲜配制。

２．检查血液测定血中优球蛋白溶解时间，正常值为１２０ｍｉｎ，低于５０～６０ｍｉｎ则不能应用于本品。

３．有出血倾向者禁用。新鲜创伤、严重高血压患者禁用。

α－糜蛋白酶α－Ｃｈｙｍｏｔｒｙｐｓｉｎ

【作用与用途】可水解已变性的蛋白质，易于溶解脓液和坏死细胞，净化创面，促进肉芽组织新生。用于治疗眼部炎症、眼内出血等。

【用法与用量】

１．滴眼０．２５％溶液，４次／ｄ。

２．结膜下注射或球后注射每次０．５～２．５ｍｇ。

３．肌内注射成人每次５ｍｇ，１～２次／ｄ。

【不良反应】

１．偶见过敏反应。

２．不能用于静脉注射。

３．严重肝病、凝血功能异常者禁用。

【制剂与规格】粉针剂：８００ｕ、４０００ｕ。

玻璃酸酶Ｈｙａｌｕｒｏｎｉｄａｓｅ

其他名称：透明质酸酶。

【作用与用途】本品可促使局部潴留液体或药物扩散，有利于积血和水肿的吸收消散。常用于眼部出血及外伤或术后引起的血肿及恶性突眼等，也常和麻醉药合并应用，扩大麻醉范围，加强麻醉效果。

【用法与用量】

１．滴眼１５０ｕ／ｍＬ溶液，每２ｈ一次。

２．结膜下注射５０～１５０ｕ／０．５ｍＬ溶液，每日或隔日１次。

３．球后注射１００～３００ｕ／ｍＬ溶液，１次／ｄ。

４．皮下或肌内注射每次１５０～１５００ｕ，１次／ｄ。

【不良反应】反复应用可致过敏反应。

【制剂与规格】粉针剂：１５００ｕ。

【注意事项】

１．禁用于感染部位，以防止炎症扩散。

２．不可静脉注射，不能与水杨酸盐类药物同用。

小牛血清去蛋白眼用凝胶ＤｅｐｒｏｔｅｉｎｉｚｅｄＣａｌｆＳｅｒｕｍＥｙｅＧｅｌ其他名称：素高捷疗（Ｓｏｌｃｏｓｅｒｙｌ）。

【作用与用途】可促进主要新陈代谢产物的吸收，修补和再生功能显著。用于治疗角膜溃疡、大疱性角膜炎、角膜化学烧伤等。

【用法与用量】滴眼：每次１～２滴，３次／ｄ。

【制剂与规格】眼膏剂：２０％（５ｇ）。

重组牛碱性成纤维细胞生长因子ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＢｏｖｉｎｅＢａｓｉｃＦｉｂｒｏｂｌａｓｔＧｒｏｗｔｈＦａｃｔｏｒ

其他名称：ＢＦＧＦ，贝复舒。

【作用与用途】用于各种原因引起的角膜上皮缺损和点状角膜病变：复发性浅层点状角膜病变，大疱性角膜炎，角膜擦伤，轻、中度化学烧伤，角膜手术及术后愈合不良，地图状（或营养性）单疱性角膜溃疡等。

【用法与用量】滴眼：每次１～２滴，４～６次／ｄ。

【不良反应】未观察到局部刺激现象及全身不良反应。

【制剂与规格】滴眼剂：２１０００ＩＵ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．建议在４～８℃存放。

２．对感染性或急性炎症期角膜病患者，须同时局部或全身使用抗生素和抗炎药，以控制感染和炎症。

重组人表皮生长因子衍生物滴眼剂ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＥｐｉｄｅｒｍａｌＧｒｏｗｔｈＦａｃｔｏｒｄｅｒｉｖａｔｉｖｅ（ｒｈＥＧＦ）ＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：金因舒。

【作用与用途】ｒｈ－ＥＧＦ可促进角膜上皮细胞的再生，从而缩短受损角膜的愈合时间。用于各种原因引起的角膜上皮缺损，包括角膜机械性损伤、各种角膜术后、轻度眼干燥症伴浅层点状角膜病变、轻度化学烧伤等。

【用法与用量】滴眼：每次１～２滴，４次／ｄ。

【制剂与规格】滴眼剂：３ｍＬ，５０００ＩＵ／ｍＬ。

【注意事项】对天然和重组ｈＥＧＦ、甘油、甘露醇有过敏史者禁用。

第十四节 替代泪液剂

维Ａ酸Ｔｒｅｔｉｎｏｉｎ

其他名称：维甲酸。

【作用与用途】本品能刺激上皮细胞ＤＮＡ的合成，促使角膜上皮修复，并能代替眼泪湿润眼球。用于维生素Ａ缺乏而致的干眼燥症。

【用法与用量】

１．滴眼每次１～２滴，４～６／ｄ。

２．口服每次１０ｍｇ，２～３次／ｄ。

【不良反应】浓度过高会引起局部刺激症状。

【制剂与规格】滴眼剂：０．１％维Ａ酸花生油溶液。片剂：１０ｍｇ、２０ｍｇ。

小牛血清去蛋白眼用凝胶ＤｅｐｒｏｔｅｉｎｉｚｅｄＣａｌｆＳｅｒｕｍＥｙｅＧｅｌ

见本章第十三节“酶类及生物制剂”部分小牛血清去蛋白眼用凝胶。也可代替泪液剂。

玻璃酸钠ＳｏｄｉｕｍＨｙａｌｕｒｏｎａｔｅ

其他名称：海伦（Ｈｅａｌｏｎ），爱丽（Ｈｉａｌｉｄ）。

【作用与用途】注射液：用于人工晶体植入、角膜移植、青光眼手术及眼外伤手术和眼后段手术以保护角膜内皮。滴眼液用于伴随下述疾患出现的角膜上皮损伤有效：干燥综合征、史－约综合征（ＳｔｅｖｅｎｓＪｏｈｎｓｏｎｓｙｎｄｒｏｍｅ）、眼干燥症等内因性疾患；术后、药物性、外伤和佩戴隐形眼镜等外因性疾患。

【用法与用量】

１．注射每次０．１～０．３ｍＬ，术中注入前房。

２．滴眼一次１滴，５～６次／ｄ。

【不良反应】注射可暂时引起眼压升高。

【制剂与规格】注射液（海伦）：１％溶液。滴眼剂（爱丽）：０．１％（５ｍＬ）。

【注意事项】本品应低温保存。

羟丙基甲基纤维素滴眼液ＨｙｄｒｏｘｙｐｒｏｐｙｌＭｅｔｈｙｌｃｅｌｌｕｌｏｓｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品通过稳定和增厚角膜前的泪膜保持角膜湿润，延长泪膜破裂时间。用于治疗眼干燥症、暴露性角膜炎、神经麻痹性角膜炎，以及角膜移植术、白内障摘除术、人工晶体植入术中保持前房深度及保护角膜内皮，还用于虹膜角膜角镜和三面镜检查时保护角膜内皮。

【用法与用量】滴眼：０．３％～１％滴眼液，３～４次／ｄ；０．５％溶液用于虹膜角膜角检查。

【不良反应】有视觉模糊和黏着感。

【制剂与规格】滴眼剂：０．３％、０．５％、１％、２％。

羟糖甘滴眼液Ｈｙｐｒｏｍｅｌｌｏｓｅ２９１０，Ｄｅｘｔｒａｎ７０ａｎｄＧｌｙｃｅｒｏｌＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：新泪然。

【作用与用途】减轻由于泪液分泌不足或暴露在风沙、阳光下，或久视屏幕等原因所引起的眼部干涩、刺痛等不适症状，保护眼球免受刺激。

【用法与用量】滴眼：根据需要滴入患眼１～２滴。

【制剂与规格】滴眼剂：８ｍＬ。本品为复方制剂，主要含羟丙甲纤维素２９１０１５ｍｇ、右旋糖酐７０５ｍｇ、甘油１０ｍｇ。

聚乙二醇滴眼液ＰｏｌｙｅｔｈｙｌｅｎｅＧｌｙｃｏｌＥｙｅＤｒｏｐｓ

其他名称：思然。

【作用与用途】其中的ＨＰ－Ｇｕａｒ（羟丙基瓜儿胶）与硼酸盐形成网状结构，使活性滑润剂聚乙二醇和丙二醇在眼表形成凝胶样保护层，作为一种润滑剂预防或治疗眼部干涩、异物感、眼疲劳等刺激症状，或改善眼部的干燥症状。本品不含苯扎氯铵，不影响角膜上皮细胞的正常生长。

【用法与用量】滴眼：３～４次／ｄ，每次１滴。

【不良反应】偶有眼部刺激症状和过敏反应。

【制剂与规格】滴眼剂：５ｍＬ，含聚乙二醇２０ｍｇ、丙二醇１５ｍｇ。

第十五节 防治假性近视和视疲劳的药物

复方山莨菪碱滴眼液ＣｏｍｐｏｕｎｄＡｎｉｓｏｄａｍｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】山莨菪碱能使乙酰胆碱所引起痉挛的平滑肌松弛，并解除血管（尤其是微血管）痉挛，改善微循环。硫酸软骨素是酸性黏多糖类物质，对维持细胞环境的相对稳定和正常功能具有重要作用。用于青少年假性近视。

【用法与用量】滴眼：２次／ｄ，１个月为１个疗程。

【不良反应】剂量过大者可出现阿托品样中毒症状，如口干、面红，滴眼后有轻微散瞳作用。

【制剂与规格】滴眼剂：５ｍＬ。本品为复方制剂，含消旋山莨菪碱和硫酸软骨素。

【注意事项】脑出血急性期、前列腺肥大及青光眼患者禁用。

近视乐滴眼液

【作用与用途】调节视力。用于治疗青少年假性近视和连续近距离使用视力所引起的眼疲劳。

【用法与用量】滴眼：一次１～２滴，３次／ｄ，或一次１～２滴，滴后闭目休息５ｍｉｎ再滴，连续５次。

【制剂与规格】滴眼剂：８ｍＬ。

【注意事项】平时有眼胀、头痛、虹视或青光眼等症状的患者慎用。

地巴唑滴眼液ＢｅｎｄａｚｏｌＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品为平滑肌松弛药，能直接松弛平滑肌，并且扩张睫状前动、静脉血管，有利于向睫状肌供血，使睫状肌营养状况改善。故可立即恢复睫状肌正常调节功能。主要用于青少年假性近视的治疗。

【用法与用量】滴眼：每次１～２滴，首次滴眼４次／ｈ，以后坚持滴眼７～１４ｄ，每日睡前１ｈ滴４次，或上、下午各滴２～３次。

【不良反应】可见眼部刺激反应。

【制剂与规格】滴眼剂：８ｍｇ（８ｍＬ）。

【注意事项】有单纯疱疹病毒发病史（即鼻翼两旁和四周有成簇水疱）者，不宜用。

润洁滴眼露ＭｉｏｃｌｅａｒＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】本品具有清凉止痒、缓解视力疲劳、抑制眼部细菌生长、促进眼部营养、保持眼部湿润和卫生及避免结膜充血等作用。

【用法与用量】滴眼：每次１～２滴，３～４次／ｄ。

【不良反应】偶可引起眼压增高。

【制剂与规格】滴眼剂：５ｍＬ、１０ｍＬ、１５ｍＬ、１８ｍＬ。

【注意事项】青光眼或眼部有剧痛感者禁用本品。

复方门冬维甘滴眼液

其他名称：新乐敦。

【作用与用途】本品能改善眼睛调节功能，消除眼疲劳，并具有减轻眼结膜充血的作用。

【用法与用量】每次１～２滴，４～６次／ｄ。

【不良反应】偶可引起眼压增高。【制剂与规格】滴眼剂：１５ｍＬ。

【注意事项】

１．青光眼患者禁用。

２．一般患者使用时注意观察眼压。

四味珍层冰硼滴眼液

其他名称：珍视明。

【作用与用途】明目去翳，清热解痉。用于轻度眼胀、眼痛、青少年远视力下降、青少年假性近视、视力疲劳。

【用法与用量】滴眼：滴于眼睑内，一次１～２滴，３～５次／ｄ；必要时可酌情增加。

【制剂与规格】滴眼剂：８ｍＬ、１５ｍＬ。

第十六节 其他药物

复方樟柳碱注射液ＣｏｍｐｏｕｎｄＡｎｉｓｏｄｉｎｅＨｙｄｒｏｂｒｏｍｉｄｅＩｎｊｅｃｔｉｏｎ

【作用与用途】本品可以加速恢复眼缺血区血管活性物质的正常水平，缓解血管痉挛，维持脉络膜血管的正常紧张度及舒缩功能，增加血流量，改善血流供应，促进缺血组织迅速恢复。用于缺血性视神经、视网膜、脉络膜病变。

【用法与用量】患侧颞浅动脉旁皮下注射；１次／ｄ，每次２ｍＬ（急重症患者可加球旁注射，１次／ｄ），１４次为１个疗程。据病情需要可注射２～４个疗程。

【不良反应】少数患者注射后轻度口干，１５～２０ｍｉｎ消失。

【注意事项】

１．用过扩血管药和激素治疗无效者，可适当增加疗程。

２．青光眼和心房纤颤患者慎用。

３．脑出血及眼出血急性期禁用。有普鲁卡因过敏史者禁用。

【制剂与规格】注射液：２ｍＬ，含氢溴酸樟柳碱０．２ｍｇ、盐酸普鲁卡因２０ｍｇ。

依地酸二钠ＤｉｓｏｄｉｕｍＥｄｅｔａｔｅ

其他名称：ＥＤＴＡ－Ｎａ２。

【作用与用途】能与各种重金属和稀土元素的离子结合形成稳定的可溶性螯合物，促进角膜钙质沉着和血液吸收，也是一种胶原酶抑制剂。用于治疗角膜溃疡、带状角膜变性、角膜钙质沉着、角膜血染、眼内金属异物、铁锈症、铜锈症、石灰烧伤及铅中毒等。

【用法与用量】

１．冲洗０．３７％溶液，以生理盐水稀释１０倍，冲洗结膜囊。

２．滴眼０．３７％溶液，２～６次／ｄ。

３．结膜下注射０．３７％溶液０．５ｍＬ，１次／ｄ。

【不良反应】局部使用有刺激性。

【制剂与规格】滴眼液：２％（８ｍＬ）。溶液：０．３７％，新鲜配制。注射液：１ｇ（５ｍＬ）。

去铁胺滴眼液（眼膏）ＤｅｆｅｒｏｘａｍｉｎｅＥｙｅＤｒｏｐｓ（Ｏｉｎｔｍｅｎｔ）

其他名称：去铁敏，除铁灵。

【作用与用途】用于治疗眼球内无法吸出的铁质、眼部铁锈沉着症、玻璃体混浊、角膜血染等。

【用法与用量】滴眼：５％～１０％溶液或眼膏，４～６次／ｄ。

【不良反应】局部使用无明显毒副作用。

【制剂与规格】滴眼剂：５％～１０％；眼膏：１０ｍｇ／支。

【注意事项】肾功能损害者慎用，妊娠初期妇女忌用。

羟苯磺酸钙

其他名称：导升明。

【作用与用途】用于治疗糖尿病性视网膜病变。

【用法与用量】口服：①治疗较轻型糖尿病视网膜病变或预防用药，每次口服２５０～５００ｍｇ，１～２次／ｄ。②治疗增生性视网膜病变，每次５００ｍｇ，２～３次／ｄ，３～４个月为１个疗程。

【不良反应】胃肠道反应、乏力、皮肤过敏，偶有发热、心前区不适等，此时可减量或停药。

【制剂与规格】胶囊剂：５００ｍｇ。

【注意事项】对本品过敏者禁用，胃肠功能障碍者慎用。

卵磷脂络合碘片ＩｏｄｉｚｅｄＬｅｃｉｔｈｉｎＴａｂｌｅｔｓ

其他名称：沃丽汀。

【作用与用途】用于血管痉挛性视网膜炎、出血性视网膜炎、玻璃体积血、玻璃体混浊、中央静脉闭合性视网膜炎和婴儿哮喘、支气管炎、缺碘性甲状腺肿、缺碘性甲状腺功能减退。

【用法与用量】口服：成人３００～６００μｇ／ｄ，分２～３次服用。

【不良反应】

１．高过敏性药量突减偶尔会引发过敏。

２．消化道反应偶尔发生胃肠不适。

【注意事项】

１．慢性甲状腺疾病患者、曾患突眼性甲状腺肿的患者、内源性甲状腺素合成不足的患者慎用。

２．由于老年人生理功能降低，应在使用时适当减量并小心监护。

３．孕妇慎用。

【制剂与规格】片剂：１．５ｍｇ（含碘量１００μｇ）。

荧光素钠滴眼液ＳｏｄｉｕｍＦｌｕｏｒｅｓｃｅｉｎＥｙｅＤｒｏｐｓ

【作用与用途】可使损伤的角结膜着色和眼底血管显影。用于角结膜上皮缺损的诊断及荧光眼底血管造影。

【用法与用量】

１．滴眼１％～２％溶液滴于结膜囊内１滴，１～３ｍｉｎ后观察染色情况。

２．静脉注射５％～１０％荧光素钠，每次１０ｍＬ，５ｓ内注完。

【不良反应】偶有恶心、呕吐、瘙痒，特异质患者可出现呼吸道阻塞、血压升高、昏迷、休克乃至死亡。注射前应备好急救药品，最好先做过敏试验。

【制剂与规格】滴眼剂：１％～２％。注射液：１０ｍＬ（５％～１０％）。

【注意事项】本品易受铜绿假单胞菌污染，应定期消毒和妥善保管。

肉毒杆菌毒素ＡＢｏｔｕｌｉｎｕｍＴｏｘｉｎＡ

【作用与用途】本品能抑制周围运动神经末梢肌肉与神经结合处乙酰胆碱的释放，引起肌肉松弛性麻痹、肌力减弱。用于治疗斜视，缓解眼睑痉挛和面肌抽搐。

【用法与用量】

１．肌内注射用生理盐水稀释后注射，每次１．２５ｕ。

２．皮下注射每次２．５ｕ。

【不良反应】少数人可发生暂时性眼上睑下垂、复视、调节减弱等。

【制剂与规格】肉毒杆菌毒素Ａ结晶：１８０ｕ。

【注意事项】用时新鲜配制，低温冰箱内保存。

盐酸奥布卡因ＯｘｙｂｕｐｒｏｃａｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ

其他名称：倍诺喜（Ｂｅｎｏｘｉｌ）。

【作用与用途】用于眼科领域内的表面麻醉。

【用法与用量】滴眼：一般成人滴眼１～４滴。可根据年龄、体质适当增减用量。

【制剂与规格】滴眼剂：０．４％（２０ｍＬ）。

复方炉甘石眼膏

【作用与用途】用于眼红肿、痛痒、刺痛等眼疾。对皮肤疾患有抗炎、消肿、止痛、收敛等作用。

【用法与用量】点眼：取适量涂于眼内。

【制剂与规格】眼膏剂：２ｇ。

黄氧化汞眼膏

【作用与用途】本品为作用缓和的眼科防腐消毒剂，并能促进局部循环及角膜混浊吸收。用于治疗疱疹性结膜炎、睑缘炎、巩膜炎及角膜瘢痕性混浊等。

【用法与用量】点眼：取适量涂于眼内。

【不良反应】对眼有轻微刺激作用，可发生过敏反应，应予注意。

【注意事项】

１．应用本品时不要同时服用碘剂或溴剂，否则有可能在眼内形成碘化汞或溴化汞，对眼有刺激和腐蚀作用。

２．不能与盐酸乙基吗啡（狄奥宁）同时应用，以避免产生刺激作用。

３．黄氧化汞遇光易分解，色渐变深，遇氯化物则生成氯化汞。与铜、铁等金属接触，则析出游离汞，故忌与铜、铁等金属器皿接触。

（曹木荣张幼梅）


第二十二章 口腔科用药

第一节 消毒防腐类药物

一、酚类

麝香草酚酊ＴｈｙｍｏｌＴｉｎｃｔｕｒｅ

【药代动力学】本品口服后麝香草酚可被肠道完全吸收，在体内约有５０％以麝香草醌形式与葡萄糖醛酸和硫酸结合，由尿排出。

【作用与用途】有较强的杀菌能力，刺激性小，有一定渗透性，能进入牙本质小管，有轻度镇痛作用。在牙本质小管内的结晶能隔绝外界刺激，也可用于牙本质脱敏及窝洞和根管消毒。

【用法与用量】

１．窝洞消毒将本品涂于患处。

２．脱敏用棉球蘸取本品置于过敏区，再用烤热的牙胶充填器置于棉球上，使之产生白雾而患者不感觉疼痛为度，反复２～３次。

３．根管消毒用棉球或棉签蘸取本品封入牙腔或根管。

【不良反应】口服对胃肠有刺激，吸收后毒性与苯酚相似但比苯酚小，脂肪与乙醇能增加其吸收，使中毒症状加重。可有恶心、腹泻、眩晕、心力衰竭等中毒症状。

【制剂与规格】酊剂：１％、２％。

【注意事项】对组织有一定刺激性。

【药物相互作用】本品遇蛋白质抗菌作用减弱。

樟脑苯酚合剂ＣａｍｐｈｏｒａｔｅｄＰｈｅｎｏｌＳｏｌｕｔｉｏｎ

【药代动力学】樟脑在身体各个部位都可吸收，在肝内羟化形成羟化樟脑代谢产物。与葡萄糖醛酸结合从肾排出。苯酚从皮肤、黏膜和消化道都能吸收。在体内代谢为葡萄糖醛酸酚和硫酸酚；小量氧化成儿茶酚和对苯二酚。代谢产物从尿中排泄，代谢成醌可使尿液带绿色。苯酚系原浆毒，使菌体蛋白变性起杀菌作用。不同的浓度有不同作用，０．２％溶液作为抑菌剂，１％溶液有杀菌作用，对革兰阳性菌和革兰阴性菌有效，杀真菌浓度在１．３％以上，５％溶液２４ｈ可杀灭结核杆菌。在低温和碱性培养液中，作用会大大减弱。该药的效力在水溶液里比在甘油和脂质里大得多。被吸收的苯酚一部分氧化成氢醌和焦儿茶酚（邻苯二酚），大约８０％以原形和葡萄糖醛酸和硫酸结合形式由肾排出。

【作用与用途】有杀菌和镇痛作用。用于窝洞及根管内消毒、急性牙髓炎开髓后的止痛、牙周肿胀时敷于牙周袋中止痛。

【用法与用量】外用：用小棉球蘸取本品消毒窝洞或将其置于开髓孔处。根管消毒需封３～５ｄ，用棉签蘸取置于牙周袋内。

【不良反应】尚未发现有关不良反应报道。

【制剂与规格】溶液：每１ｍＬ含樟脑０．６ｇ，苯酚０．３ｇ。

【注意事项】

１．颜色变成棕红色，不宜使用。

２．有强腐蚀性，可能损伤根尖组织。

甲醛甲酚溶液ＦｏｒｍｏｃｒｅｓｏｌＳｏｌｕｔｉｏｎ

其他名称：ＦＣ。

【药代动力学】甲醛易通过吸入进入体内，在组织内，特别在肝和红细胞内迅速氧化成甲酸或代谢去甲基，部分甲酸再分解成二氧化碳与水；另一部分甲酸可以甲酸盐的形式由尿中排出。本品从皮肤、黏膜和消化道中都能吸收。在体内代谢为葡萄糖醛酸酚和硫酸酚；小量氧化成儿茶酚和对苯二酚。代谢产物从尿中排出，代谢成醌可使尿液带绿色。苯酚的药代动力学参见樟脑苯酚合剂的相关内容。

【作用与用途】本品有杀菌、腐蚀、止痛的作用。适用于消毒感染的根管，处理干髓治疗的根髓断面，并可使残髓失活干化。

【用法与用量】用小棉签蘸取本品适量，封于牙腔或根管中。

【不良反应】刺激性强，因此根管内用药不可过量，并要控制时间，以免发生化学性根尖周炎。

【制剂与规格】溶液：含甲醛溶液１０ｍＬ、三甲酚１０ｍＬ、无水乙醇５ｍＬ。

【注意事项】

１．避光、密封保存。

２．勿将本品接触到根管以外的口腔软组织和颜面部皮肤。

【药物相互作用】同多聚甲醛。

樟脑对氯苯酚ＣａｍｐｈｏｒａｔｅｄＰａｒａｍｏｎｏｃｈｌｏｒｏｐｈｅｎｏｌ

其他名称：ＣＭＣＰ。

【作用与用途】抗菌谱广，对霉菌也有效，是广泛应用的根管消毒药物。

【用法与用量】用棉签蘸取适量本品，封于牙髓腔或根管。

【制剂与规格】溶液：含樟脑３５ｇ、对氯苯酚６５ｇ。

木馏油Ｃｒｅａｓｏｔｅ

【药代动力学】口服对肠内有防腐作用，木馏油能从胃肠道吸收，在体内与葡萄糖醛酸和硫酸结合成代谢产物经肾由尿中排泄，也有部分由肺部排出。局部用药也能从黏膜少量吸收。

【作用与用途】消毒作用为苯酚的２～３倍，刺激性小于苯酚和甲醛甲酚，对脓液、坏死组织等有机物也有消毒作用，镇痛作用好。常用于消毒化脓或腐败的牙根管。

【用法与用量】用棉签蘸取适量本品，封于牙髓腔或根管。

【不良反应】高浓度外用可引起组织损伤，皮肤或黏膜蛋白凝固变白，局部烧灼感、麻木、神经末梢麻痹，组织坏死脱落。

【制剂与规格】溶液：内含６０％～９０％的愈创木酚、木馏酚。

【注意事项】避免与口腔黏膜接触。

【药物相互作用】与强氧化剂、铁盐、银盐等禁忌配伍。

碘酚Ｉｏｄｏｐｈｅｎｏｌ

【药代动力学】能通过皮肤少量吸收，口服后能迅速转化成碘化物，以甲状腺蛋白等形式贮存在甲状腺内，经弥散可进入胎盘。多数由尿排泄，少量从粪便、唾液、汗液和乳汁中排泄。

【作用与用途】有腐蚀坏死组织、消除溢脓、减少炎性渗出和减轻疼痛等作用。可用于有脓性分泌物的牙周袋。

【用法与用量】用探针蘸取少许本品，送入牙周袋内。

【不良反应】吸收过量可导致碘中毒。

【制剂与规格】溶剂：含碘１００ｇ、酚１００ｇ。

【注意事项】

１．避光、密封保存。

２．对健康组织有腐蚀性，使用时应注意。

【药物相互作用】

１．碘酊不宜于红汞同时使用，以免产生有毒碘化汞。

２．与碳酸盐、生物碱、硫代硫酸钠、松节油、淀粉、铅盐、汞盐等有配伍禁忌。

二、碱类

碳酸氢钠溶液ＳｏｄｉｕｍＢｉｃａｒｂｏｎａｔｅＳｏｌｕｔｉｏｎ

其他名称：小苏打溶液。

【药代动力学】碳酸氢钠口服易被肠道吸收进入血液，经尿排泄，也可以二氧化碳形式经肺排出。

【作用与用途】碱性含漱剂，能保持口腔碱性环境。适用于白色念珠菌感染。

【用法与用量】局部涂擦或含漱，每日数次。可与过氧化氢溶液交替使用，减少不良反应。

【不良反应】无毒性、腐蚀性，局部使用不良反应少见。

【制剂与规格】含漱剂：２％～４％溶液。

【注意事项】与酸类或酸性盐类药物等配伍禁忌。

【药物相互作用】

１．不宜与维生素Ｃ、胃蛋白酶合剂等药物合用，因可使各自疗效降低。

２．与氨基糖苷类合用时，可因尿液ｐＨ值增高，药效增强。

３．与抗毒蕈碱药合用时，后者的吸收减少，疗效减弱。

４．与奎尼丁合用时，后者随尿排出受到抑制，可能小量即导致毒性反应。

５．与利尿药合用，有促使出现低氯化物碱中毒的危险性。

６．与铁制剂同用时，应尽量隔开两药服药时间，否则会影响铁的吸收。

７．与水杨酸制剂合用时，尿液碱化可导致水杨酸经肾的排出量增加，血清水杨酸浓度因而降低。

８．与口服四环素同用时可因胃液ｐＨ升高，致四环素吸收减少，应避免同时服用。

三、卤素类

次氯酸钠溶液ＳｏｄｉｕｍＨｙｐｏｃｈｌｏｒｉｔｅＳｏｌｕｔｉｏｎ

【作用与用途】有杀菌、除臭、除污作用。用于根管消毒冲洗。

【用法与用量】用５．２５％次氯酸钠溶液冲洗，每次用药０．５ｍＬ，反复冲洗。每次冲洗，都要用髓针在根管内搅动，使碎屑能随泡沫排出，最后一次的冲洗药物应为生理盐水。

【不良反应】

１．对皮肤有一定刺激性，禁止口服。

２．局部应用可溶解血栓导致出血症状，有机物能迅速降低本品抗菌活性。

【制剂与规格】溶液：５．２５％。

【注意事项】

１．宜在避光、密闭凉处保存，注意使用有效期限。

２．本品虽然在碱性条件下较稳定，但在酸性条件下抗菌活性增强。

【药物相互作用】硫代硫酸钠、亚铁盐类、氯及其化合物能降低本品的杀菌作用，碘或溴可明显增强其杀菌力。

四、表面活性剂

氯己定Ｃｈｌｏｒｈｅｘｉｄｉｎｅ

其他名称：双氯苯双胍己烷，洗必泰。

【药代动力学】本品局部渗透量小，胃肠吸收少，吸收后的药物能通过尿、粪便排出体外，无蓄积作用。

【作用与用途】抗真菌、革兰阳性菌及阴性菌，为广谱抑菌杀菌剂，可减少口腔内细菌的数量。用于口角炎、托牙性口炎、口腔术后，以及牙周炎、牙源性间隙感染等。

【用法与用量】

１．０．０２％～０．０５％溶液用于口腔含漱，０．１２％～０．２％溶液含漱，可抑制牙表面菌斑。

２．２％溶液或１％凝胶涂擦牙面，均有良好的抗菌作用。

３．置入聚丙烯酸中空纤维中缓释，用于牙周袋的抗菌抗炎治疗。

【不良反应】局部应用刺激性小。

【制剂与规格】凝胶剂：１％。溶液：０．２％。

【药物相互作用】

１．０．０５％醋酸氯己定与硼砂、碳酸氢钠、碳酸盐、氯化物、磷酸盐、枸橼酸钠、硫酸盐等任何一种药物相配，可形成低溶解度盐类，通常混合静置２４ｈ后即产生沉淀，不宜合用。

２．本品与碘、碘化物、阴离子表面活性剂及含金属的药物禁忌配伍。

五、其他

丁香油ＣｌｏｖｅＯｉｌ

【药代动力学】口腔局部使用，全身吸收极少。

【作用与用途】有较好的止痛作用及轻度消毒防腐作用。用以镇痛、保护牙髓和使氨硝酸银还原。

【用法与用量】

１．用小棉球蘸取本品适量置于龋洞中或开髓孔处。

２．与氧化锌调成糊剂作为牙髓充血的安抚治疗，深窝洞垫底及暂封剂。

３．作为氨硝酸银的还原剂。

【不良反应】极少数患者可见过敏反应。

【制剂与规格】挥发油：２０ｍＬ。

【注意事项】

１．本品久贮或遇光易色泽加深而逐渐变稠，宜避光保存。

２．避免与铁、锌等金属接触。

第二节 牙体牙髓病用药

一、防龋药物

氟化钠溶液ＳｏｄｉｕｍＦｌｕｏｒｉｄｅＳｏｌｕｔｉｏｎ

【药代动力学】氟化物盐类易在胃肠道内吸收，进入机体后贮积于骨骼及生长中的牙齿，经肾随尿液排出，少量随粪便、汗液排出。在唾液、指甲、头发中含少量，氟可经胎盘转运。

【作用与用途】预防龋病。

【用法与用量】

１．隔湿干燥牙面，用本品少许涂擦牙齿，保持湿润４ｍｉｎ，每周涂１次，４次为１个疗程。涂擦后３０ｍｉｎ不漱口、不进食。根据乳牙、恒牙萌出的时间和患龋规律，可在３岁、７岁、１０岁和１３岁各进行一个疗程，直到恒牙全部萌出。

２．局部含漱。使用０．２％的氟化钠溶液，每周１次；０．０５％氟化钠溶液，１次／ｄ；０．０２％的氟化钠溶液，２次／ｄ。

【不良反应】

１．摄入氟化钠４～２０ｍｇ可发生胃肠道不适，成人一次摄入本品５～１０ｇ，儿童一次摄入本品５００ｍｇ，可能致死。

２．急性氟过量可出现黑色柏油便、血性呕吐物、腹泻、倦睡、昏厥、唾液分泌增多；因低钙而致手足搐搦、骨痛；胃痉挛、胃病、震颤。慢性氟过量亦可有上述黑便、呕吐血性物、便秘、食欲减退、恶心呕吐、骨痛、肢体僵硬、体重减轻，牙齿出现白、棕或黑色斑点，并偶有皮肤过敏性皮疹、口唇黏膜溃疡。氟过量时可给予静脉注射葡萄糖注射液、氯化钠注射液及石灰水洗胃，以沉淀氟化物。如有低钙，可静脉注射葡萄糖酸钙，保持充足尿量排泄。

３．可有局部刺激。

【制剂与规格】溶液：２％。

【注意事项】本品需置于聚乙烯塑料瓶中保存，因其易腐蚀玻璃容器。

【药物相互作用】

１．与氢氧化铝同用，可减少本品吸收，增加粪内排出。

２．钙离子可减少氟化物的吸收。

氟化亚锡溶液ＳｔａｎｎｏｕｓＦｌｕｏｒｉｄｅＳｏｌｕｔｉｏｎ

【药代动力学】牙齿表面局部吸收，全身吸收较少。

【作用与用途】本品与牙釉质形成氟磷酸盐与锡的共聚体，起到防龋和牙本质脱敏的作用。

【用法与用量】局部使用。使用８％氟化亚锡溶液局部涂擦，方法同２％氟化钠溶液。也可配制成０．１％溶液漱口，１次／ｄ。

【不良反应】氟化亚锡溶液有时对牙龈有刺激作用，使牙龈组织发白，也易使釉质脱矿区、发育不良区和充填边缘变为棕黄色或黑色。

【制剂与规格】８％溶液：氟化亚锡８ｇ，蒸馏水１００ｍＬ。

【注意事项】用前新鲜配制，涂擦牙齿后３０ｍｉｎ内勿进食或漱口。

【药物相互作用】易和硫酸根离子形成亚硫酸锡使牙体组织变色。

二、抗牙本质过敏药物

氟化钠甘油糊剂ＳｏｄｉｕｍＦｌｕｏｒｉｄｅＧｌｙｃｅｒｉｎｅＰａｓｔｅ

【药代动力学】同氟化钠。

【作用与用途】氟离子渗透入牙齿硬组织与钙离子结合形成氟化钙和氟磷灰石，减少牙本质小管的直径，降低牙齿的敏感性。用于治疗牙本质过敏。

【用法与用量】涂擦牙齿敏感处１～２ｍｉｎ。

【不良反应】摄入量过大可导致氟中毒。

【制剂与规格】糊剂：氟化钠７５ｇ，加甘油至１００ｇ。

【注意事项】

１．本品有一定毒性，配制和使用时须仔细、慎重，以防中毒。

２．本品能缓慢腐蚀玻璃，故须密闭避光保存于内壁涂有石蜡层的广口玻璃瓶中。

【药物相互作用】同氟化钠。

氯化锶ＳｔｒｏｎｔｉｕｍＣｈｌｏｒｉｄｅ

【药代动力学】口腔用药主要是牙体硬组织局部应用，全身吸收极少。

【作用与用途】以钙化锶磷灰石的形式，阻塞张开的牙本质小管。用于牙齿敏感症。

【用法与用量】１０％氯化锶牙膏，刷牙；７５％氯化锶甘油或２５％氯化锶液，局部涂擦。

【不良反应】口腔用药途径少见。

【制剂与规格】１０％氯化锶牙膏；７５％氯化锶甘油或２５％氯化锶液。

【注意事项】本品全身用药时，应作为放射性药物，应严格按照国家药品监督管理部门对放射性药物使用和管理的有关规定操作、防护和使用。

极固宁ＧｒｅｅｎＯｒ

【药代动力学】局部使用，全身吸收极少。

【作用与用途】本品为具有双重作用的牙本质脱敏剂，一方面可深度封闭牙本质小管，另一方面可抑制牙髓神经纤维的去极化作用，阻止刺激的传播。适用于各种原因造成的牙本质敏感症。如：①深龋的洞衬；②桩核预备时牙本质暴露；③嵌体预备时牙本质暴露；④牙颈部缺损或酸蚀；⑤牙龈萎缩和釉质骨质界暴露或牙颈部根面外露；⑥口腔保健（如洗牙、漂白牙等）前后使用。

【用法与用量】用消毒剂清洁治疗面，用气枪仔细吹干约１０ｓ，用小刷子或小海绵将液体“１”涂擦于干燥面上约１０ｓ，然后立即用同样方法涂擦液体“２”。对于非常感敏的患者需重复治疗２次。

【不良反应】无明显不良反应。

【制剂与规格】水溶液：７ｍＬ，２瓶。绿瓶内为液体“１”（无色），含磷酸钾、碳酸钾、羟苯甲酯钠、去离子水；橙瓶内为液体“２”（无色），含氯化钙、氯化锶、苯甲酸钠、去离子水。

【注意事项】

１．不要将两种液体混合，这将使本材料失效。

２．本品仅供专业人员使用。

３．室温（２４℃）下保存，保存时要盖紧小瓶。

三、盖髓术用药

氢氧化钙糊剂ＣａｌｃｉｕｍＨｙｄｒｏｘｉｄｅＰａｓｔｅ

【药代动力学】本品中氢氧化钙的强碱性可中和炎症酸性的产物。置于牙髓上，其钙离子能与组织中碳酸根离子结合形成碳酸钙，对牙髓呈保护作用，其碱性还对牙髓有一定刺激，能促进牙髓细胞碱性磷酸酶基因的表达和激活碱性磷酸酶，诱导牙髓细胞和牙本质细胞分化。亦能催化有机磷酸酶，使有机磷酸化合物水解，释放出无机磷酸盐，促进修复性牙本质的形成。全身吸收极少。

【作用与用途】具有强碱性，可以中和炎症所产生的酸性物质，有利于消除炎症和减轻疼痛。有抗菌作用，可激活碱性磷酸酶而促进硬组织的形成。可直接覆盖于露髓处或洞底，用于保护牙髓或盖髓。

【用法与用量】取适量粉剂与液体调成糊剂，置于穿髓孔上或窝洞底，外封氧化锌丁香油糊剂。

【不良反应】氢氧化钙极为少见致全身皮肤瘙痒、红色丘疹等过敏反应。

【制剂与规格】散剂：５ｇ。溶液：６ｍＬ。

【注意事项】

１．注意操作时不可溢出，以免烧灼牙龈组织。

２．本品为外用药，不得内服。

３．临用时调制，避免在空气中久置，遇空气中二氧化碳可生成碳酸钙而失去作用。

氧化锌丁香油糊剂ＺｉｎｃＯｘｉｄｅＥｕｇｅｎｏｌＰａｓｔｅ

【药代动力学】全身吸收极少。

【作用与用途】氧化锌有收敛和抑菌作用，丁香油有镇痛作用。用于深龋治疗时的底层垫底、牙髓充血，意外露髓时作为安抚、覆盖剂，亦可作为窝洞的暂封材料和根管充填的糊剂。

【用法与用量】取适量粉末与液体调匀成糊状，敷于患处。

【不良反应】

１．极少数患者可见过敏反应。

２．氧化锌丁香油糊剂与牙髓直接接触，可能导致牙髓慢性炎症，最终牙髓坏死。

【制剂与规格】糊剂。处方：氧化锌粉剂１０ｇ、丁香油液剂５ｍＬ。

【注意事项】氧化锌丁香油糊剂不能用于直接盖髓。

【药物相互作用】忌与复合树脂合用。

四、根管治疗药物

抗生素糊剂ＡｎｔｉｂｉｏｔｉｃＰａｓｔｅ

【作用与用途】用于牙髓抗炎。

【用法与用量】取本品适量直接盖于露髓处或窝洞底。【制剂与规格】糊剂。处方：抗生素（常用金霉素、四环素、土霉素、氯霉素）粉２５０ｍｇ、泼尼松１０ｍｇ、可卡因５０ｍｇ。

【注意事项】

１．现用现配，不可久放。

２．注意药物过敏反应。

根管糊剂ＰｕｌｐＣａｎａｌＰａｓｔｅ

【药代动力学】局部用药，全身吸收极少。

【作用与用途】严密充填根管，封闭主根管和侧枝根管，消除无效腔，防止再感染，促进根尖病灶治愈和根尖孔的钙化闭合。

【用法与用量】现用现配。取适量粉剂和液体，调拌成糊状，用根管钻或螺旋充填器蘸取本品，填入根管内。

【不良反应】尚不明确。

【制剂与规格】Ｇｒｏｓｓｍａｎ封闭剂：氧化锌４０ｇ、树脂３０ｇ、碱式碳酸铋１５ｇ、硫酸钡１５ｇ、丁香油酚５ｇ、甜杏仁油１ｇ。Ｎ２糊剂：氧化锌６ｇ、氢氧化铝１２ｇ、多聚甲醛６．５ｇ、碱式碳酸铋５ｇ、碱式硝酸铋２ｇ、二氧化钛２ｇ、硫酸钡２ｇ、氢化可的松１．２ｇ、泼尼松龙０．２１ｇ、硼酸苯汞０．０９ｇ、丁香油酚适量。

【注意事项】勿超出根尖过多。

五、其他药物

（一）银化物

氨制硝酸银溶液ＡｍｍｏｎｉａａｎｄＳｉｌｖｅｒＮｉｔｒａｔｅＳｏｌｕｔｉｏｎ

【药代动力学】口腔局部用药，全身吸收极少。

【作用与用途】降低牙本质过敏，亦可用于防龋。

【用法与用量】使用时，吹干牙面，隔湿，涂第Ⅰ液氨硝酸银溶液１～３ｍｉｎ，用棉球吸取多余的液体，热空气吹干，然后用第Ⅱ液涂擦，使牙面变黑。反复操作２～３次。

【不良反应】硝酸银具有强腐蚀性，可腐蚀牙龈或黏膜。

【制剂与规格】第Ⅰ液：硝酸银３．０ｇ、蒸馏水１．０ｍＬ、２８％氨水适量。第Ⅱ液：丁香油。

【注意事项】

１．该制剂易被光和多种还原剂沉淀，需新鲜配制。

２．若手指或衣服被沾染，可用５％硫代硫酸钠冲洗，再用水冲洗。

【药物相互作用】氨硝酸银与还原剂如碘酊等相互作用生成还原银沉淀在点隙裂沟处，预防龋病的发生。

（二）牙髓失活剂

亚砷酸糊剂ＡｒｓｅｎｏｕｓＡｃｉｄＰａｓｔｅ

【药代动力学】直接作用于牙髓组织，全身吸收极少。

【作用与用途】对细胞原生质有强烈的毒性，使神经纤维弯曲、膨胀，髓鞘及轴索破坏，血管破裂形成血栓，细胞中毒死亡。

【用法与用量】取针头大小本品封入窝洞内或穿髓孔处，乳牙２４～４８ｈ取出，恒牙４８ｈ以后取出。

【不良反应】封药过程中可引起牙髓出血，血液分解进入牙本质小管，引起牙齿变色，故不用于前牙。

【制剂与规格】糊剂。处方：三氧化二砷０．２５ｇ、普鲁卡因０．２５ｇ、丁香油０．５ｇ、苯酚０．２ｇ（乳牙用）；三氧化二砷０．８ｇ、多聚甲醛１．２ｇ、可卡因１ｇ、石棉０．８ｇ、丁香油适量（恒牙用）。

【注意事项】

１．严密封药，以防药物溢出，造成牙周组织坏死。

２．按时复诊。

３．本品有毒，应严加保管。

【药物相互作用】在本品的使用过程中，未发现与其他药品之间有药物相互作用。

金属砷糊剂ＡｒｓｅｎｉｔｅＰａｓｔｅ

【药代动力学】同亚砷酸糊剂。

【作用与用途】与牙髓接触后，氧化为亚砷酸再起作用。本品作用较缓慢、安全。用于治疗乳牙的牙髓失活。

【用法与用量】将本品封于乳牙穿髓孔处，５～７ｄ取出，即可进行无痛开髓或拔髓。

【不良反应】易引起牙齿变色。

【制剂与规格】糊剂：金属砷１．０ｇ、可卡因１．０ｇ、苯酚适量、棉块适量。

【注意事项】

１．本品有毒，应严加保管。

２．本品产生的作用与亚砷酸相似，但本品作用缓慢，不易产生化学性根尖周炎。

【药物相互作用】在本品的使用过程中，未发现与其他药品之间有药物相互作用。

蟾酥糊剂ＢｕｆｏＳｅｃｒｅｔｉｏｎＰａｓｔｅ

【药代动力学】直接作用于牙髓组织，全身吸收极少。

【作用与用途】可在短时间内使神经麻痹，使牙髓组织坏死而达到无痛操作的目的。

【用法与用量】封于穿髓孔处，２～３ｄ后取出。

【不良反应】尚未发现有关不良反应报道。

【制剂与规格】糊剂：蟾酥１５ｇ、川乌１５ｇ、麝香３ｇ、枯矾３ｇ、凡士林１５ｇ、可卡因适量。

【注意事项】控制封药时间。

（三）干髓剂

多聚甲醛糊剂ＰａｒａｆｏｒｍａｌｄｅｈｙｄｅＰａｓｔｅ

【药代动力学】本品为甲醛的聚合体，不稳定，高温下甲醛可逐渐成为气体游离。甲醛易通过吸入进入体内，在组织内，特别在肝和红细胞内迅速氧化成甲酸或代谢去甲基，部分甲酸再分解成二氧化碳与水；另部分甲酸可以甲酸盐的形式由尿中排出。

【作用与用途】使血管壁麻痹、扩张、出血，形成血栓，引起血运障碍而使牙髓坏死，并能使牙髓组织无菌干化。本品药性温和，用于牙髓失活较为安全。

【用法与用量】取本品适量封于露髓处，１０～１４ｄ牙髓失活。

【不良反应】甲醛蒸气对眼、鼻、呼吸道等有强刺激性。也可会引起过敏反应。

【制剂与规格】糊剂：多聚甲醛２ｇ、盐酸可卡因１ｇ、羊毛脂适量、石棉粉０．４ｇ、伊红适量。

【注意事项】应密闭避光，１５℃以上贮存为佳。

【药物相互作用】禁忌与明胶、氨、酚类、氧化剂等配伍。

干髓糊ＰｕｌｐＭｕｍｍｉｆｉｃａｔｉｏｎＰａｓｔｅ

【药代动力学】作用于牙髓组织，全身吸收极少。

【作用与用途】福尔马林（甲醛溶液）可使牙髓血管麻痹、扩张、血栓形成，并能使牙髓组织变灰色、无菌、干髓化。酚能凝固蛋白质，可减轻福尔马林的激惹作用。用于牙髓干髓治疗。

【用法与用量】取本品适量放于髓室底，轻压，使糊剂紧密接触根髓断面。

【不良反应】少数患者可见过敏反应。

【制剂与规格】糊剂：麝香草酚０．５ｇ、硫酸锌０．５ｇ、氧化锌适量、三甲酚３ｇ、福尔马林１ｇ、甘油１ｇ。

【注意事项】勿与口腔黏膜接触。

【药物相互作用】与明胶、氨、酚类、氧化剂等禁忌配伍。

（四）酚醛树脂塑化剂

塑化液ＲｅｓｉｎｆｙｉｎｇＳｏｌｕｔｉｏｎ

【药代动力学】同甲醛。

【作用与用途】将根管内残存的病变组织和病原体塑化固定在根管中，达到消除病原刺激物的作用。用于牙髓的塑化。

【用法与用量】用弯头注射器将新配制的塑化剂滴入髓室中，然后用光滑的髓针在根管中做提插运动，将塑化液导入根管，用小棉球吸去多余的塑化液。

【不良反应】酚类药物与甲醛在凝固前有较强的刺激作用，对软组织有腐蚀作用。

【制剂与规格】第１液：甲醛６０ｍＬ、甲苯酚１２ｍＬ、乙醇（９５％）６ｍＬ。第２液：间苯二酚４５ｇ、蒸馏水５５ｍＬ。第３液：氢氧化钠１ｇ、蒸馏水１～２ｍＬ。用时取第１、第２液各０．５ｍＬ，加入第３液０．１２ｍＬ。

【注意事项】

１．不宜用于前牙，以免影响美观。

２．不宜一次配制过多，保持其良好性能。

３．勿接触软组织。

【药物相互作用】禁忌与明胶、氨、酚类、氧化剂等配伍。

（五）牙齿脱敏剂

格鲁玛脱敏剂ＧｌｕｍａＤｅｓｅｎｓｉｔｉｚｅｒ

【药代动力学】局部使用，全身吸收极少。

【作用与用途】通过使牙本质小管内的蛋白质沉淀而封闭牙本质小管，降低牙本质小管的渗透性，从而获得脱敏效果。用于治疗牙本质过敏症。

【用法与用量】外用：清洁牙齿，然后用水冲洗。用橡皮障保护口腔黏膜，保证本品只与需要治疗的区域接触，用棉球或刷子将最少量的格鲁玛脱敏剂涂抹于有过敏症状的牙齿表面，然后保持３０～６０ｓ。小心地用气枪轻吹牙齿表面，使液体薄膜消失，牙齿表面不再发亮。然后用水冲洗。

【制剂与规格】水剂：每１０００ｍｇ脱敏剂含３６１ｍｇＺ－羟乙基甲基丙烯酸酯、５１ｍｇ戊二醛。

【注意事项】

１．２５℃以下保存。

２．吸入有害，对呼吸系统有刺激性，并能引起过敏。

３．对皮肤有刺激性，避免接触皮肤，一旦与眼睛接触，立即用大量的清水进行冲洗。

４．使用时建议戴手套、防护面罩和眼镜。

第三节 牙周病用药

糠甾醇片ＲｉｃｅＢｒａｎＳｔｅｒｏｌＴａｂｌｅｔｓ

其他名称：牙周宁。

【作用与用途】有抗炎、止血、止痛和促进牙周组织修复的作用。适用于治疗牙周脓肿、牙龈出血、牙龈炎、牙周炎等，也用于口臭及牙齿松动的治疗。

【用法与用量】口服：每次２～６片，３次／ｄ。

【不良反应】尚未见有关不良反应报道。

【制剂与规格】片剂：４０ｍｇ。

【注意事项】

１．牙周炎症状控制后需继续服用一定时期的维持量以巩固疗效。

２．牙周宁虽有治疗牙周病的作用，但须与牙周病局部治疗同时进行，方能根治牙周病。

３．当药品性状发生改变时禁止使用。

碘甘油ＩｏｄｉｎｅＧｌｙｃｅｒｏｌ

【药代动力学】同碘酚。

【作用与用途】有强力杀菌作用，亦有收敛作用。主要用于口腔黏膜及牙龈感染。无腐蚀性。

【用法与用量】用探针蘸取本品置于牙周袋内或牙龈瓣下，也可置于牙龈边缘，使药液顺袋边缘流进袋内。

【不良反应】同碘酚。

【制剂与规格】甘油剂：１００ｍＬ内含碘１０ｇ、碘化钾８ｇ、甘油８２ｍＬ。

【注意事项】

１．本品应在玻璃容器中称量。

２．对碘过敏者禁用。

３．避光密封保存。

【药物相互作用】同碘酚。

第四节 口腔黏膜病用药

口腔溃疡膜ＰｅｌｌｉｃｌｅｆｏｒＯｒａｌＵｌｃｅｒ

【作用与用途】有保护创面、抗炎止痛的作用。用于复发性口疮、创伤性溃疡、疱疹性口炎等。

【用法与用量】取略大于创面的药膜贴于患处，３次／ｄ。

【制剂与规格】膜剂：含庆大霉素８万ｕ、达克罗宁０．３ｇ、倍他米松１ｍｇ、浓鱼肝油滴剂５滴、内服香精２滴、甘油１５滴、糖精适量、羧甲基纤维素钠３ｇ、蒸馏水５０ｍＬ。

锡类散

【作用与用途】解毒化腐。用于咽喉糜烂肿痛。

【用法与用量】每用少许，吹敷患处，１～２次／ｄ。

【制剂与规格】散剂：０．３ｇ。

第五节 口腔常用抗微生物药物

人工牛黄甲硝唑ＡｒｔｉｆｉｃｉａｌＣｏｗ－ＢｅｚｏａｒａｎｄＭｅｔｒｏｎｉｄａｚｏｌｅＣａｐｓｕｌｅｓ

【药代动力学】甲硝唑口服吸收良好，生物利用度为８０％以上。口服０．２５ｇ、０．５ｇ和２ｇ后的Ｃｍａｘ分别为６μｇ／ｍＬ、１２μｇ／ｍＬ和４０μｇ／ｍＬ，ｔｍａｘ为１～２ｈ。广泛分布于各组织和体液中，且能通过血－脑脊液屏障。唾液、胆汁、乳汁、羊水、精液、尿液、脓液和脑脊液等中药物的浓度均与同期血药浓度相近，并都能达到有效浓度。蛋白结合率小于２０％。部分在肝脏代谢。代谢物也具有抗菌作用。ｔ１／２为７～８ｈ，６０％～８０％经肾排泄，其中２０％为原形，其余为代谢物（２５％为葡萄糖醛酸结合物，１４％为其他代谢结合物）。１０％随粪便排泄，１４％从皮肤排泄。

【作用与用途】用于急性智齿冠周炎、局部牙槽脓肿、牙髓炎、根尖周炎等。

【用法和用量】口服：一次２粒，３次／ｄ。

【不良反应】

１．本品最严重不良反应为高剂量时可引起癫痫发作和周围神经病变，后者主要表现为肢端麻木和感觉异常。某些病例长期用药时可产生持续性周围神经病变。

２．其他常见的不良反应有：①胃肠道反应，如恶心、食欲减退、呕吐、腹泻、腹部不适、味觉改变、口干、口腔金属味等。②可逆性粒细胞减少。③过敏反应，如皮疹、荨麻疹、瘙痒等。④中枢神经系统症状，如头痛、眩晕、昏厥、感觉异常、肢体麻木、共济失调和精神错乱等。⑤其他有发热、阴道念珠菌感染、膀胱炎、排尿困难、尿液颜色发黑等，均属可逆性，停药后自行恢复。

【制剂与规格】胶囊剂：本品为复方制剂，每粒含甲硝唑２００ｍｇ、人工牛黄５ｍｇ。

【注意事项】

１．动物实验或体外测定发现本品具致癌、致突变作用。但人体中尚未证实。

２．使用中发现中枢神经系统不良反应，应及时停药。

３．本品可干扰丙氨酸氨基转移酶、乳酸脱氢酶、三酰甘油、己糖激酶等的检验结果，使其测定值降至零。

４．用药期间不应饮用含乙醇的饮料，因可引起体内乙醛蓄积，干扰乙醇的氧化作用过程，导致双硫仑样反应，患者可出现腹部痉挛、恶心、呕吐、头痛、面部潮红等症状。

５．肝功能减退者本品代谢减慢，药物及其代物易在体内蓄积，应减量使用，并做血药浓度监测。

６．本品可自胃液持续清除，某些放置胃管做吸引降压者，可引起血药浓度下降。血液透析时，本品及代谢物迅速被清除，故本品不需减量。

７．念珠菌感染者应用本品，其症状会加重。需同时给抗真菌治疗。

８．厌氧菌感染合并肾衰竭患者，给药间隔时间应由８ｈ延长至１２ｈ。

９．治疗阴道滴虫病时，需同时治疗其性伴侣。

１０．重复下一个疗程前，应做白细胞计数。

【药物相互作用】

１．甲硝唑能抑制华法林和其他口服抗凝药的代谢，加强它们的作用，引起凝血酶原时间延长。

２．与苯妥英钠、苯巴比妥等诱导肝药酶的药物合用，可加强本品代谢，使血药浓度下降，而苯妥英钠排泄减慢。

３．与西咪替丁等抑制肝药酶活性的药物合用，可减慢本品在肝内的代谢及其排泄，延长本品的血消除半衰期（ｔ１／２β），应根据血药浓度测定的结果调整剂量。

４．本品可干扰双硫仑代谢，两者合用时患者饮酒后可出现精神症状，故２周内应用双硫仑者不宜再用本品。

５．本品可干扰血清氨基转移酶和乳酸脱氢酶的测定结果，可使胆固醇、三酰甘油水平下降。

第六节 口腔局部麻醉药物

利多卡因Ｌｉｄｏｃａｉｎｅ

详见第十七章第二节“局部麻醉药”相关内容。

复方盐酸阿替卡因注射液ＣｏｍｐｏｕｎｄＡｒｔｉｃａｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅＩｎｊｅｃｔｉｏｎ

其他名称：必兰麻。

【药代动力学】盐酸阿替卡因颊黏膜注射３０ｍｉｎ后，血药浓度达到峰值。ｔ１／２约为１１０ｍｉｎ。盐酸阿替卡因主要由肝脏代谢；５％～１０％以原形随尿液排出。

【作用与用途】本品为口腔用局部麻醉药，特别适用于涉及切骨术及黏膜切开的外科手术过程。

【用法与用量】局部浸润或神经阻滞麻醉，口腔内黏膜下注射给药。注射前请抽回血以检查是否误入血管，尤其行神经阻滞麻醉时。注射速度不得超过１ｍＬ／ｍｉｎ。成人：必须根据手术需要注射适当的剂量。对于一般性手术，通常给药剂量为１／２～１支，或遵医嘱。盐酸阿替卡因最大用量不得超过７ｍｇ／ｋｇ体重。４岁以上儿童：必须根据儿童的年龄、体重、手术类型使用不同的剂量。盐酸阿替卡因最大用量不超过５ｍｇ／ｋｇ体重。盐酸阿替卡因的儿童平均使用剂量以毫克计，可计算如下：儿童的体重（ｋｇ）×１．３３。老年人使用成人剂量的一半。

【不良反应】类似其他口腔用麻醉药，用药过量或某些以前用过该药的患者可能出现以下临床症状。

１．中枢神经系统神经质、易激惹、呵欠、恐惧、眼球震颤、多语症、头痛、恶心、耳鸣等。如出现以上症状，应注意患者呼吸状况，严密监视以防中枢神经抑制造成病情恶化或伴发癫痫。

２．呼吸系统呼吸过快，然后呼吸过缓，可能导致呼吸暂停。

３．心血管系统心动过速、心动过缓、心血管抑制伴随动脉低血压，可能导致虚脱、心律失常（室性期前收缩、室颤）、房室传导阻滞等，以上心脏症状可能导致心脏停搏。

４．本品中含有的抗氧剂亚硫酸盐可能引起过敏反应，如支气管痉挛等。

【制剂与规格】注射液：１．７ｍＬ，含盐酸阿替卡因６８ｍｇ、肾上腺素１７μｇ。

【注意事项】

１．必须进行临床综合考虑，了解病史，以便决定手术方法、同步治疗方案。

２．应先行注射５％～１０％的剂量试验是否存在过敏反应。

３．本品应缓慢注射，严禁注射于血管中，注射前必须做抽回血检查。

４．使用本品的过程中应维持与患者的语言交流。

５．接受抗凝药治疗者须严密监视（监测国际标准化比值）。

６．高血压或糖尿病患者慎用本品。

７．本品可能引起局部组织坏死。

８．麻醉咬合危险：各种咬合（唇、颊、黏膜、舌），建议患者在感觉恢复前不要咀嚼口香糖或食物。

９．避免注射于感染及炎症部位（麻醉效果降低）。

１０．运动员使用需注意，本品活性成分可引起兴奋剂检查尿检结果出现阳性。

１１．因酰胺类局麻药主要由肝脏代谢，严重肝功能不全患者需降低剂量。缺氧、高钾血症、代谢性酸中毒患者亦需降低使用剂量。

１２．本品中含有１∶１０００００的肾上腺素，以下情况须严密注意：①除心动过缓之外的各种类型的心律失常；②冠状动脉供血不足；③严重动脉高血压。

【药物相互作用】本品不建议与其他药物合并使用。

１．由于本品中含有肾上腺素，不宜与胍乙啶类药物（用于治疗青光眼）同时使用，否则可能会导致血压大幅度升高［由于交感神经张力降低致反应性增高和（或）抑制肾上腺素进入交感神经纤维］。如果合用不可避免，应小心使用低剂量的拟交感神经药物（肾上腺素）。

２．由于本品中含有肾上腺素，不宜与挥发性卤代麻醉药合并使用，否则可能会导致严重的室性心律失常（增加心脏反应）。如果合用不可避免，应小心使用低剂量的拟交感神经药物（肾上腺素），如成人１０ｍｉｎ内少于０．１ｍｇ或１ｈ内少于０．３ｍｇ肾上腺素。

３．不宜与５－ＨＴ和去甲肾上腺素能类抗抑郁药（如丙米嗪、西酞普兰及文拉法辛等）类抗抑郁药合并使用，否则可能会导致阵发性高血压或伴发心律失常（抑制肾上腺素或去甲肾上腺素进入交感神经纤维）。如果合用不可避免，应小心使用低剂量的拟交感神经药物（肾上腺素），如成人１０ｍｉｎ内少于０．１ｍｇ或１ｈ内少于０．３ｍｇ肾上腺素。

４．不宜与非选择性或Ａ型选择性单胺氧化酶抑制药（前者如苯乙肼，后者如吗氯贝胺、托洛沙酮等）类抗抑郁药合并使用，否则可能会增加肾上腺素的升压作用。如果合用不可避免，应在严密临床控制下使用。

本品与上述药物合并应用时，须严密监测患者的临床症状及生化指标。

（吴豪阳张克）


第二十三章 皮肤科用药

皮肤病的治疗虽以内用疗法为主，但外用药物治疗也是必不可少的部分，有时甚至是最重要的治疗措施。当前皮肤科用药种类繁多，而其最主要的用药大致有抗生素、维生素、糖皮质激素与抗变态反应药等。这些内容在本书有关章节已有述及，在此仅对皮肤科专科及外用药做一介绍。

薄荷脑Ｍｅｎｔｈｏｌ

其他名称：薄荷醇。

【作用与用途】本品为局部刺激药，能选择性地作用于皮肤和黏膜的冷觉感受器，可反射性引起皮肤黏膜血管收缩，从而具有止痒、止痛和抗炎作用，并可使人产生清凉感。常用于皮肤瘙痒、疼痛和炎症症状等。

【用法与用量】外用：局部涂擦，２～３次／ｄ。

【制剂与规格】常与其他药物配伍、制成不同剂型。①清凉油：薄荷脑、薄荷油、樟脑、樟脑油、丁香油、桉叶油、液状石蜡、桂皮油、氨水制成，每日２～３次外擦，用于蚊虫叮咬、头疼、感冒等治疗。②风油精：由薄荷脑、樟脑、桉叶油、丁香酚、水杨酸甲酯、叶绿素、香精油、液状石蜡等制成。外用涂擦，每日２～３次。用于蚊虫叮咬、晕车晕船、伤风感冒等。③洗剂：薄荷脑加入炉甘石洗剂中，用于红斑、丘疹性皮肤损害，有清凉、止痒作用。

苯甲酸ＢｅｎｚｏｉｃＡｃｉｄ

其他名称：安息香酸。

【作用与用途】本品为酸性防腐剂，并具有抗真菌与抗细菌作用。常用于浅部真菌感染，如体癣、手癣及足癣等；常用作食物和药物制剂的防腐剂。

【用法与用量】外用：局部涂擦，２～３次／ｄ。

【不良反应】外用时，少数情况下可发生接触性皮炎。

【制剂与规格】本品常以６％～１２％浓度与水杨酸配制成酊剂或软膏治疗皮肤浅部真菌感染。例如，复方苯甲酸软膏：水杨酸６．０ｇ、苯甲酸１２．０ｇ，用凡士林加至１００．０ｇ。

间苯二酚Ｒｅｓｏｒｃｉｎｏｌ

其他名称：雷琐辛。

【作用与用途】本品具有角质促成与角质溶解作用，且具有抗真菌与抗细菌作用。常用于湿疹、银屑病、脂溢性皮炎、痤疮与体股癣等病，高浓度也常用鸡眼、胼胝、寻常疣等。

【用法与用量】外用：１～２次／ｄ。

【不良反应】高浓度大面积使用可引起吸收中毒，多次反复应用对皮肤有一定刺激作用，可引起皮肤发红与脱屑。

【制剂与规格】洗剂：２％～３％。软膏剂：２％～２０％。

【注意事项】不能接触眼睛，避免与药用肥皂或清洁剂、痤疮制剂、乙醇制剂，以及异维Ａ酸、药用化妆品共用。

滑石粉ＴａｌｃＰｏｗｄｅｒ

【作用与用途】本品可使皮肤润滑干燥，常作为基质使用。用于痱子、皮肤瘙痒等。

【用法与用量】局部外用：２～３次／ｄ。

【不良反应】由于本品不被吸收，如用于创面或破损皮肤，可引起异物性肉芽肿。

【制剂与规格】常作为基质，用来制作多种制剂。①痱子粉：氧化锌１０．０ｇ，硼酸１０ｇ，樟脑１．０ｇ，薄荷脑１．０ｇ，升华硫２．０ｇ，玫瑰油适量，滑石粉加至１００．０ｇ制成。具有清凉、止痒、滑润皮肤作用。主要用于痱子、皮肤瘙痒等。②小儿痱子粉：水杨酸２．０ｇ、麝香草酚２．０ｇ，氧化锌１０．０ｇ，硼酸５．０ｇ，硫黄２．０ｇ，薄荷脑０．５ｇ，滑石粉加至１００．０ｇ制成。主要用于小儿痱子。

炉甘石Ｃａｌａｍｉｎｅ

其他名称：异极石。

【作用与用途】本品为弱效收敛剂，具有收敛、止痒、保护皮肤、减少不适感等作用。主要用于过敏性与瘙痒性皮肤病。

【用法与用量】外用：涂擦患处，２～５次／ｄ。

【制剂与规格】本品常用作基质，制成多种制剂应用。①炉甘石洗剂：炉甘石１５．０ｇ，氧化锌５．０ｇ，甘油５．０ｇ，吐温－２００．５ｍＬ，蒸馏水加至１００．０ｇ，用于无渗出性的急性湿疹、皮炎等。②复方炉甘石洗剂：由薄荷脑０．５ｇ、苯酚１．０ｇ、炉甘石洗剂１００．０ｇ制成。主要用于湿疹、皮炎和皮肤瘙痒等。③硫黄炉甘石洗剂：由硫黄５．０ｇ，炉甘石１５．０ｇ，氧化锌５．０ｇ，苯酚０．５ｇ，甘油５．０ｇ，蒸馏水加至１００．０ｍＬ制成。用于湿疹、皮炎伴有感染时使用。④呋喃西林炉甘石洗剂：由呋喃西林２．０ｇ，炉甘石洗剂１００．０ｇ制成。主要用于过敏性皮炎与化脓性皮肤病等。

硼酸ＢｏｒｉｃＡｃｉｄ

【作用与用途】本品具有防腐、抑菌和收敛作用。常用于湿敷，治疗急性渗出性皮炎、湿疹；软膏剂用于银屑病、红皮症，以及创伤、溃疡、褥疮等的治疗。

【用法与用量】外用：３％溶液用于湿敷，２～３次／ｄ。软膏用于外用涂擦，２～３次／ｄ。

【制剂与规格】溶液：３％。软膏剂：５％、１０％。

【注意事项】本品仅可外用，且不宜应用于大面积皮损与婴儿。

依沙吖啶Ｅｔｈａｃｒｉｄｉｎｅ

其他名称：利凡诺（Ｒｉｖａｎｏｌ）。

【作用与用途】本品为外用抗菌药，能抑制革兰阳性菌，对某些革兰阴性菌也有较弱的抑制作用。在碱性环境中活性较强。主用于急性渗出性皮炎、湿疹伴有化脓性感染的皮肤病等。

【用法与用量】湿敷与清洁疮面：湿敷时每１０～２０ｍｉｎ换药一次，每次持续１～２ｈ，３～４次／ｄ。

【不良反应】一般治疗浓度对组织无损害，长期使用可能会延缓伤口愈合，少数患者有皮肤刺激反应。

【制剂与规格】溶液：０．０２％、０．０５％、０．１％。

【注意事项】不能用生理盐水溶解本品，否则易析出沉淀。本品遇碱类及碘液也可析出沉淀。

水杨酸ＳａｌｉｃｙｌｉｃＡｃｉｄ

其他名称：柳酸。

【作用与用途】本品具有抑制真菌和细菌生长作用，且在低浓度有角质促成、止痒、止汗作用，高浓度可溶解角质。主要用于皮肤真菌感染、疣、鸡眼、脂溢性皮炎、银屑病等

【用法与用量】外用：１％～３％乳膏或软膏用于角质促成；３％酊剂用于止痒与多汗症，３％～６％酊剂用于浅部真菌感染；２．５％～５％软膏用于银屑病与亚急性或慢性湿疹、皮炎等，５％软膏用于角化过度与增生性皮肤病；１０％酊剂或软膏用于甲癣、鸡眼等。一般外用涂擦，１～２次／ｄ，如用于腐蚀尚需高浓度敷贴包扎。

【不良反应】主要是皮肤刺激与腐蚀作用，如选用浓度与用药部位不当，不仅起不到治疗作用，还会适得其反。

【制剂与规格】乳膏剂：１％～３％。酊剂：３％～６％。软膏剂：５％～１０％。此外还常与多种药物配伍制成不同制剂，用于不同病种的治疗。

【注意事项】

１．临床应用一定要掌握适应证，不仅要注意用药浓度，而且还要注意用药的不同部位与不同病种。

２．若药色变红变深则不宜再用。

３．本品不宜长期大面积使用。

氧化锌ＺｉｎｃＯｘｉｄｅ

其他名称：锌氧粉，锌白。

【作用与用途】本品为较弱的皮肤收敛剂，具有滋润与保护皮肤作用，且有吸湿与干燥性能。用于急性或亚急性皮炎、湿疹、痱子与慢性溃疡等。

【用法与用量】外用：涂擦患处，１～２次／ｄ。

【制剂与规格】常与以下多种药物制成各种制剂，供临床使用。①硼酸氧化锌粉：由硼酸１０．０ｇ，氧化锌１０．０ｇ，滑石粉加至１００．０ｇ制成。具有吸湿、收敛与保护作用。用于无渗出的急性或亚急性湿疹皮炎等。②氧化锌糊剂：由氧化锌２５．０ｇ，淀粉１５．０ｇ，羊毛脂２０．０ｇ，凡士林加至１００．０ｇ制成。具有收敛与保护作用。用于亚急性湿疹、皮炎等。此外亦常作为其他糊剂的基质使用。③氧化锌油：由氧化锌５０．０ｇ、花生油（或其他植物油）５０．０ｇ制成，具有收敛和保护作用。用于有少量渗液的亚急性湿疹、皮炎等。④氧化锌软膏：由氧化锌１０．０ｇ，凡士林加至１００．０ｇ制成。具有保护、吸湿与收敛作用。主用于创面保护。⑤白色洗剂：由氧化锌６．０ｇ，苯酚０．８ｇ，氢氧化钙溶液加至１００．０ｇ制成。具有止痒、收敛与保护作用。用于荨麻疹或其他广泛性皮肤瘙痒性疾病及皮炎等。

鱼肝油ＣｏｄＬｉｖｅｒＯｉｌ

【作用与用途】本品外用主要是润滑、抗角化、促进肉芽生长作用。常用于溃疡、冻疮、角化性皮肤病与手足皲裂及皮肤干燥症等。

【用法与用量】外用：涂擦患处，１～２次／ｄ。

【制剂与规格】软膏剂：１０％。手部洗剂：２５％。

【注意事项】本品一般制成制剂外用，用于角化与干燥性皮肤病。纯品一般不宜单独使用。

克霉唑Ｃｌｏｔｒｉｍａｚｏｌｅ

其他名称：三苯甲咪唑。

【作用与用途】本品对真菌有抑制作用，高浓度具有杀真菌作用。主用于皮肤念珠菌病和外阴阴道炎，以及手足癣、体股癣、花斑癣等。

【用法与用量】

１．外用涂擦患处，２～３次／ｄ。

２．阴道用药治疗阴道念珠菌病，每晚１次，连用７ｄ。

【不良反应】皮肤外用，偶可发生红斑、丘疹、肿胀、水疱、脱屑与皮肤烧灼感、瘙痒或接触性皮炎等，应用阴道栓剂亦可发生局部烧灼感、尿频、下腹疼痛等刺激症状。

【制剂与规格】霜剂、软膏、栓剂：１％、３％。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用。

２．如有刺激症状发生，可停药。

十一烯酸ＵｎｄｅｃｙｌｅｎｉｃＡｃｉｄ

【作用与用途】本品具有抑制真菌生长作用。常用于足癣与其他皮肤浅部真菌病的治疗。

【用法与用量】外用：局部涂擦，１～３次／ｄ。

【不良反应】高浓度有一定刺激作用，可引起接触性皮炎。

【制剂与规格】常与其他药物配伍应用。①十一烯酸癣药水：由十一烯酸与乙醇制成。用于足癣。②脚气灵：由十一烯酸、氧化锌、甘油等制成。用于足癣与其他浅部真菌病。

制霉菌素Ｎｙｓｔａｔｉｎ

【作用与用途】本品对多种真菌如白色念珠菌、隐性菌、荚膜组织胞浆菌、球孢子菌等有抑制作用。用于白色念珠菌感染，如鹅口疮、消化道念珠菌病与念珠菌性阴道炎、外阴炎等。

【用法与用量】外用：局部涂擦。

【不良反应】局部用无明显不良反应。

【制剂与规格】软膏剂：１０万ｕ（１ｇ）。混悬剂：１０万ｕ／ｍＬ。

【注意事项】本品对深部真菌病无效。

特比萘芬Ｔｅｒｂｉｎａｆｉｎｅ

其他名称：兰美抒（Ｌａｍｉｓｉｌ）。

【作用与用途】本品对多数真菌具杀菌效应（其原理是鲨烯积累而使细胞中毒），仅对白色念珠菌表现抑菌效应（因麦角醇缺乏，需要高浓度才达抑菌目的）。用于手癣、足癣、甲癣、体癣等浅表真菌病的治疗。

【用法与用量】

１．口服治疗手足癣、体癣、股癣用２５０ｍｇ，１次／ｄ，连用１周；治疗指甲癣用２５０ｍｇ，１次／ｄ，连用６周以上；治疗足甲癣用２５０ｍｇ，１次／ｄ，１次／ｄ，连用１２周以上；治疗皮肤念珠菌病用２５０ｍｇ，连用１～２周或者遵医嘱使用。

２．外用治疗手足癣、体癣、股癣，２次／ｄ，连用１周；花斑癣２次／ｄ，连用２周；皮肤念珠菌病２次／ｄ，连用１周。

【不良反应】可有一过性胃肠道反应（如恶心等）、皮肤瘙痒、荨麻疹与接触性皮炎等不良反应。

【制剂与规格】片剂：１２５ｍｇ、２５０ｍｇ。霜剂：１０ｇ（１％）、１５ｇ（１％）。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用。

２．肝肾功能不全者口服慎用。

３．孕妇、哺乳期妇女、２岁以下儿童口服不推荐使用。

４．治疗甲癣过程中，如新甲未完全长出，可适当延长用药时间。

硝酸咪康唑ＭｉｃｏｎａｚｏｌｅＮｉｔｒａｔｅ

其他名称：克霉灵，霉康唑，二氯苯咪唑，达克宁。

【作用与用途】本品为咪唑类广谱抗真菌药，对念珠菌、新生隐球菌、皮炎类芽生菌、组织胞浆菌、粗球孢子菌、巴西芽生菌有很强的抗菌活性，对皮肤癣菌亦有效。用于全身性白色念珠菌等敏感真菌引起的感染。外用治疗头癣、体癣、股癣、足癣、甲癣、花斑癣等，以及皮肤、指甲念珠菌感染等。

【用法与用量】

１．静脉滴注：全身性感染６００ｍｇ（１０ｍｇ／ｋｇ），若患者能耐受，可增至１８００ｍｇ（３０ｍｇ／ｋｇ）。

２．外用２次／ｄ，连续２～５周，对某些易复发者可再继续用药１０ｄ。但治疗甲癣，除每日坚持擦药外，还需用无孔塑料膜包扎，２～３周后，患甲松动、剥离后，再继续用药至新甲长出，疗程约需７个月。

【不良反应】

１．静脉给药后可能会出现短暂的寒战、头晕、瘙痒、皮疹、腹泻等。

２．过量可引起食欲减退、恶心、呕吐。

３．反复给药注射局部可引起血栓性静脉炎。

４．静脉注射速度过快可引起心律失常。

５．偶见白细胞、血小板减少、血清氨基酸转移酶升高等不良反应。

６．外用局部可出现烧灼感、瘙痒等刺激症状。

【制剂与规格】注射液：２０ｍＬ（１％）。霜剂：１５ｇ（１％）、３０ｇ（１％）。粉剂：２０（１％）。

【注意事项】

１．对本品过敏者及孕妇禁用。

２．静脉滴注时必须稀释，滴速宜慢，有心脏病者尤需谨慎。

３．为防止复发，应连续用药至真菌培养呈阴性。

４．长期用药应定期检查肝功能及血常规。

益康唑Ｅｃｏｎａｚｏｌｅ

其他名称：癣敌。

【作用与用途】本品为广谱抗真菌药，用于念珠菌性阴道炎、体癣、股癣、足癣、耳霉菌病与脂溢性皮炎等。

【用法与用量】外用：局部涂擦，２～３次／ｄ。治疗念珠菌性阴道炎用栓剂，１粒（５０ｍｇ）／ｄ，２周为１个疗程；若用１５０ｍｇ栓剂，３ｄ为１个疗程。

【不良反应】常见瘙痒、烧灼感等不良反应，偶见红斑与水疱。

【制剂与规格】栓剂：５０ｍｇ、１５０ｍｇ。还有１％霜剂、酊剂、溶液、气雾剂等。

【注意事项】本品仅供外用，其安全性不及酮康唑，不能作内用。

鬼臼毒素Ｐｏｄｏｐｈｙｌｌｏｔｏｘｉｎ

其他名称：疣敌，疣脱欣。

【作用与用途】本品能抑制受病毒感染细胞的生长及向周围细胞组织的侵袭，并能阻止受感染的细胞进行分裂。用于生殖器疣、寻常疣等病毒性疣类疾患。

【用法与用量】外用：局部涂擦，但于用药前需将患处洗净擦干，而后准确将药液涂于疣体上，２次／ｄ，连用３ｄ。若仍有疣体残留，７ｄ后可再用药治疗。

【不良反应】本品有腐蚀性，在用药２～３ｄ后疣体开始坏死，可有局部炎症反应，如触疼、刺疼、红斑、糜烂与炎症等。

【制剂与规格】搽剂：含０．５％鬼臼毒素。

【注意事项】

１．本品为原发性刺激物，不得溅入眼内或正常皮肤黏膜，不得口服，误服会有系统中毒的危险。

２．对儿童的安全性尚未确立。

补骨脂素Ｐｓｏｒａｌｅｎ

【作用与用途】本品属光敏物质，用药后通过光照（紫外线），可促进皮肤黑色素的形成。用于白癜风、银屑病等症。

【用法与用量】

１．肌内注射用于治疗白癜风，每次２ｍｇ（２ｍＬ），１次／ｄ，可连续用药数月。注射后１ｈ可进行太阳光照射或紫外线照射，并可逐渐增加光照时间。皮损范围大者，还可同时外用涂擦以增加疗效（治疗银屑病亦可参照以上用量）。

２．口服用于治疗银屑病，４０～８０ｍｇ／ｄ，２ｈ后亦可进行黑光照射或紫外线照射，每周３～６次，待基本治愈后，如欲巩固治疗，可隔日以延长治疗间隔时间。

３．外用局部涂擦，１次／ｄ。

【不良反应】用药后晒太阳或照紫外线常出现皮肤变黑、粗糙与红肿、起水疱（特别在局部涂擦高浓度药液时，更易发生）等。久用（内用），并遇强光刺激可诱发白内障。【制剂与规格】注射液：１ｍｇ（２ｍＬ）。胶囊剂：４０ｍｇ。外用溶液：５０ｍＬ（含药２５ｍｇ）。

【注意事项】

１．对日光过敏或对本品过敏者禁用。

２．用药后如出现红肿、水疱等不良反应，应暂停使用，待皮损恢复后，应适当缩短照紫外线或晒太阳时间。

３．如属外用所致者，应适当降低用药浓度。

４．用药期间应戴太阳眼镜保护眼睛。

甲氧沙林Ｍｅｔｈｏｘｓａｌｅｎ

其他名称：补骨脂内酯，甲氧补骨脂素（ＭＯＰ），敏白灵。

【作用与用途】本品为补骨脂素衍生物，有光感活力，具有加速黑色素生成的作用。用于白癜风的治疗。

【用法与用量】

１．口服每次１０ｍｇ，３次／ｄ，餐时服或者遵医嘱服用。

２．外用局部涂擦，１次／ｄ，擦药后数分钟可照紫外线或晒太阳，以促进黑色素沉积。

【不良反应】偶可发生胃部不适、恶心、失眠等不良反应。外用时，有时还可引起局部红肿、水疱、疼痛等反应。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。外用溶液：２４ｍＬ（０．０５％）。

【注意事项】

１．用药后如出现不良反应，可适当减少药物用量。如不良反应是外用药液所致，待反应过后，应将药液用乙醇稀释后再用。

２．对本品或太阳光过敏者禁用。

驱虫斑鸠菊

【作用与用途】本品能熟化和清除异常黏液质，温肤着色。驱虫斑鸠菊为一光敏物质。注射后１ｈ照射太阳光（照射紫外线），可刺激皮肤黑色素形成。临床主用于白癜风的治疗。

【用法与用量】肌内注射：２～４ｍＬ，每日早晨１次。

【制剂与规格】注射液：２ｍＬ。

【注意事项】

１．治疗期间，尽量不食辛辣与发物，如鱼虾、海鲜、鸡蛋、牛奶、韭菜、香菜等。

２．贮藏应密封避光。

３．每日肌内注射１ｈ后，应晒太阳或照射紫外线。

米诺地尔Ｍｉｎｏｘｉｄｉｌ

其他名称：达霏欣。

【作用与用途】本品为周围血管舒张药，长期内服可致颜面、上臂、背部等处多毛，局部长期外用，可刺激毛发生长。临床应用于男型脱发和斑秃等脱发病。

【用法与用量】外用：局部涂擦后局部按摩３～５ｍｉｎ，每日总用量不超过２ｍＬ。

【不良反应】局部外用可能会引起头皮的轻度炎症反应。

【制剂与规格】溶液：２０ｍｇ（１ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品应在头皮与头发完全干燥的情况下使用。

２．涂药后应清洗双手。

３．毛发生长是一个缓慢过程，必须坚持治疗。

硫化硒ＳｅｌｅｎｉｕｍＳｕｌｆｉｄｅ

其他名称：希尔生。

【作用与用途】本品具有杀真菌、寄生虫及抑菌作用，在完整皮肤上不吸收。用于脂溢性皮炎、花斑癣等病。

【用法与用量】外用：治疗脂溢性皮炎时，先用温水浸湿头皮和头发，然后将药液揉搓至头发与头皮上，直至出现肥皂样泡沫，并保留２～３ｍｉｎ，然后用水冲洗干净，如此重复１～２遍，每周２次。治疗花斑癣时，先用肥皂清洗全身，然后将药液遍擦全身，患处多擦并保留５～１０ｍｉｎ，而后用清水洗净，如此一日２次，每周用药２ｄ，２～４周为１个疗程。

【不良反应】本品有剧毒。中毒症状有厌食、呕吐、呼吸有蒜味、贫血等。外用时偶见头发脱落、褪色等不良反应。

【制剂与规格】混悬液：２０ｍｇ（２．５％）、１２０ｍＬ（２．５％）。

【注意事项】

１．本品毒性强，切勿入口，使用时应避免药液接触眼睛与生殖器。

２．皮肤发炎与损伤处不得使用。

３．儿童慎用。

复方卡力孜然酊

其他名称：维阿露。

【作用与用途】本品为中药制剂，其作用在于活血温肤，清除沉着于局部的未成熟异常黏液质。从其中药成分看，主要为光敏物质，通过紫外线照射，可促进黑色素形成。临床主用于白癜风的治疗。

【用法与用量】外用：局部涂擦，３～４次／ｄ，擦药３０ｍｉｎ后，应晒太阳１５～３０ｍｉｎ或照射紫外线。

【不良反应】偶有发红，发痒和局部肿胀等反应。

【制剂与规格】酊剂：３０ｍＬ。其成分有驱虫斑鸠菊、补骨脂、何首乌、当归、防风、蛇床子、白鲜皮、乌梅、白芥子、丁香。

【注意事项】

１．擦药前，先将局部揉搓至发红再行擦药，擦药后３０ｍｉｎ，进行紫外线照射。

２．本品不宜用于破损皮肤与正常皮肤处。

３．用药后如局部出现红斑、水疱等症状应停药，待此症状消除后，再继续治疗。

４．过敏体质者慎用。

酮康唑Ｋｅｔｏｃｏｎａｚｏｌｅ

其他名称：霉康灵，里素劳。

【作用与用途】本品对皮肤真菌、酵母菌（念珠菌属、糠秕孢子菌属等）有抑菌和杀菌作用。其作用主要是抑制真菌麦角甾醇生物合成，并改变细胞膜及其他脂类化合物的组成。用于浅表和深部真菌感染，如皮肤真菌病、甲癣、念珠菌性甲周炎、花斑癣、慢性皮肤黏膜念珠菌病、胃肠道酵母菌感染、慢性复发性阴道念珠菌等。此外，外用还可治疗脂溢性皮炎、头皮糠疹、花斑癣等。

【用法与用量】外用：局部涂擦，２次／ｄ，治疗脂溢性皮炎、头皮糠疹、花斑癣时，可取洗剂５ｍＬ，涂于头皮、头发或感染的皮肤上，并揉搓３～５ｍｉｎ，用清水冲洗净即可。治疗脂溢性皮炎每周１次，治疗花斑癣连用５ｄ；用于预防连用３ｄ。

【不良反应】

１．可出现恶心、呕吐、腹痛、头痛、头晕、畏光、感觉异常、血小板减少等不良反应。

２．偶见脱皮、药疹与皮肤瘙痒。

３．少数患者可发生肝损伤、可逆性男子乳房增生及精液缺乏等。

【制剂与规格】洗剂：２５ｍＬ（２％）、５０ｍＬ（２％）。霜剂：１０ｇ（２％）。

【注意事项】

１．孕妇，急慢性肝病患者及对咪唑类药物过敏者禁用。

２．治疗期间应定期监测肝药酶水平，如出现恶心、疲乏、灰白色粪便、黄疸或棕色尿等，应立即停止治疗。

奥昔康唑Ｏｘｉｃｏｎａｚｏｌｅ

【作用与用途】本品为外用广谱抑真菌药，而且对白色念珠菌、毛发癣菌及革兰阳性菌具有杀菌作用。外用时药物留在上皮角质层，皮肤吸收极少。用于各种真菌感染及其与金黄色葡萄球菌等革兰阳性球菌的混合感染。此外，对红癣和四肢、躯干、头皮及生殖器等皮肤皱褶部位的细菌感染亦有效。

【用法与用量】外用：每晚涂敷１次，疗程不少于１周，为巩固疗效还可再继续用药１～２周。

【不良反应】偶有烧灼感、瘙痒等不良反应。

【制剂与规格】霜剂：１０ｇ（１％）、２０ｇ（１％）。溶液：３００ｍＬ（１％）。

【注意事项】对本品过敏者禁用，孕妇慎用，且不得接触眼结膜。

联苯苄唑Ｂｉｆｏｎａｚｏｌｅ

其他名称：霉克，孚琪。

【作用与用途】本品为外用抗真菌药，对皮肤丝状菌、酵母菌、二相性真菌有较强的杀菌能力。对革兰阳性葡萄球菌和链球菌感染也有很强的抗菌力。局部涂擦后易渗透皮肤，见效快，保留时间长，每日涂擦１次即可。用于手足癣、体癣、股癣、花斑癣等。此外对皮肤、指（趾）间念珠菌及革兰阳性菌引起的感染和继发感染均有良效。

【用法与用量】外用：１次／ｄ，２～４周为１个疗程。

【不良反应】可出现一过性皮肤发红、烧灼感、瘙痒、脱屑、皲裂等不良反应。

【制剂与规格】霜剂：１０ｇ（１％）。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用。

２．晚间睡前用药为宜。

噻康唑Ｔｉｏｃｏｎａｚｏｌｅ

其他名称：妥善。

【作用与用途】本品系广谱抗真菌药，能杀灭致病性皮肤真菌、酵母菌及其他霉菌，对革兰阳性菌属（葡萄球菌与链球菌）亦有抑菌作用。用于足癣、体癣、股癣等表皮癣菌病及革兰阳性菌感染等病。

【用法与用量】外用：局部涂擦，２次／ｄ。治疗足癣，特别是表皮角化过度者，疗程为６周；其他皮肤真菌病、念珠菌病、红癣等，疗程为２～４周；花斑癣为７ｄ。

【不良反应】局部刺激症状，大多于治疗第１周出现，症状轻且短暂。

【制剂与规格】霜剂：５ｇ（１％）、１５ｇ（１％）、３０ｇ（１％）。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用。

２．不得用于眼疾。

硫康唑Ｓｕｌｃｏｎａｚｏｌｅ

【作用与用途】本品为广谱抗真菌外用药，对须发癣菌、深红色发癣菌、白色菌具有良好的抗菌能力。对曲霉菌、青霉菌，以及金黄色葡萄球菌、表皮葡萄球菌等也有抗菌活性。用于足癣、手癣、股癣、体癣、花斑癣，以及指间糜烂、甲沟炎、念珠菌感染等。

【用法与用量】外用：２次／ｄ，症状轻者亦可１次／ｄ。

【不良反应】偶见红斑、瘙痒、烧灼感、水疱等。

【制剂与规格】霜剂：１０ｇ（１％）。溶液：１％。

【注意事项】

１．如发生过敏反应或局部刺激，应立即停药。

２．早产儿、新生儿慎用，皮肤明显糜烂部位慎用，眼疾禁用。

氯康唑Ｃｌｏｃｏｎａｚｏｌｅ

【作用与用途】本品为咪唑类抗真菌药，具有体外广谱抗真菌药作用，并对革兰性需氧菌和大部分厌氧菌有抗菌活性。用于手癣、足癣、股癣、体癣及念珠菌感染等病。

【用法与用量】外用：局部涂擦，２次／ｄ。

【不良反应】偶见局部刺痛、瘙痒、丘疹、水疱、糜烂、肿胀，或皮肤干燥、脱屑等不良反应。

【制剂与规格】霜剂：５ｇ（１％）。凝胶剂：１０ｇ（１％）。

【注意事项】

１．出现过敏反应时应停药。

２．不可用于明显糜烂部位。

３．凝胶剂有一定刺激性，用于皮肤破损部位应小心。

阿莫罗芬Ａｍｏｒｏｌｆｉｎｅ

其他名称：罗每乐。

【作用与用途】本品为外用抗真菌药，用于阴道念珠菌病、甲癣及其他皮肤真菌病等。

【用法与用量】

１．阴道念珠菌病先用温水或高锰酸钾液冲洗阴道或坐浴，然后将１枚栓剂置于阴道深处。

２．甲癣用水剂每周外擦患甲２次，连续３个月。

３．皮肤真菌病用霜剂外擦，１次／ｄ，连续１～６周。

【不良反应】偶有一过性局部瘙痒、刺激不适等症状发生。

【制剂与规格】阴道栓剂：１０ｍｇ、２５ｍｇ、５０ｍｇ、１００ｍｇ。霜剂：１０ｇ（０．１２５％）、１０ｇ（０．２５％）、１０ｇ（０．５％）。水剂（指甲水）：２０ｍＬ（２％）、２０ｍＬ（５％）。

【注意事项】不得用于器官真菌感染和阴道革兰阳性菌群感染。

环吡酮胺Ｃｉｃｌｏｐｉｒｏｘ

【作用与用途】本品为广谱抗真菌药，对皮肤真菌、酵母菌、放线菌、曲霉菌及其他真菌均具有较强的抑菌作用。用于体癣、股癣、手癣、足癣、花斑癣、甲癣、念珠菌感染等。

【用法与用量】外用：２次／ｄ，必要时也可多次涂擦，局部轻轻揉搓，以增加疗效。症状消失后应继续用药２周以防复发。

【不良反应】有时可出现局部瘙痒、红肿、刺激等不良反应。

【制剂与规格】霜剂或软膏剂：１０ｇ（１％）。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用。

２．不得用于眼疾。

３．用药后如发现红肿、瘙痒等不良反应，停药或减量后即可缓解。

盐酸萘替芬ＮａｆｔｉｆｉｎｅＨｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ

其他名称：欣欣。

【作用与用途】本品为局部抗真菌药，低浓度对浅表真菌有杀菌作用，对念珠菌属和酵母菌属具有抑制作用，对革兰阳性菌和阴性菌均有杀菌作用，局部外用透皮吸收好。用于浅表真菌、浅表念珠菌病，以及花斑癣、擦烂性真菌感染等。

【用法与用量】外用：１～２次／ｄ，局部薄涂。治疗浅表真菌感染２～４周，重者可延至８周；浅表念珠菌病４周；甲癣６周；花斑癣２周。为防复发，在治愈后还需再继续擦药２周。

【不良反应】偶出现皮肤干燥、灼痛等局部刺激症状。

【制剂与规格】霜剂：１５ｇ（０．１％）、３０ｇ

（０．１％）。凝胶剂：２０ｇ（０．１％）。溶液：２５ｍＬ（０．１％）、５０ｍＬ（５％）。

【注意事项】

１．对本品过敏者忌用，急性炎症与开放性炎症患者忌用。

２．不得用于眼疾。

复方酮康唑霜ＣｏｍｐｏｕｎｄＫｅｔｏｃｏｎａｚｏｌｅＣｒｅａｍ

其他名称：皮康王。

【作用与用途】本品含酮康唑１％，丙酸氯倍他索０．０５％，以水包油型乳剂基质制成。具有快速强力抗炎、抗过敏、止痒、抗渗出和表皮增生作用。主要用于由真菌引起的皮肤病，如体股癣、花斑癣、手足癣等，以及湿疹、皮炎等多种皮肤病。

【用法与用量】外用：涂擦患处，必要时包敷，２次／ｄ。

【不良反应】未见明显皮疹与皮肤刺激现象。

【制剂与规格】霜剂：１０ｇ。

【注意事项】久用可致皮肤萎缩与毛细血管扩张等不良反应，不宜用于面部。

曲安奈德益康唑乳膏ＣｏｍｐｏｕｎｄＥｃｏｎａｚｏｌｅＮｉｔｒａｔｅＣｒｅａｍ

其他名称：复方硝酸益康唑乳膏，派瑞松（Ｐｅｖｉｓｏｎｅ）。

【作用与用途】本品主要有硝酸益康唑及曲安奈德制成的水包油型霜剂。前者系广谱抗真菌药，具有抗表皮癣菌、酵母菌和霉菌的活性，还具有抗革兰阳性菌的作用；后者为皮质激素，具有抗炎、止痒与抗过敏作用。主用于湿疹、体股癣、皮肤皱褶部位的真菌感染，以及与细菌性混合感染等。此外，亦常用于甲沟炎、念珠菌性口角炎、尿布皮炎、浅表脓皮病等。

【用法与用量】外用：涂擦患处，２次／ｄ。

【不良反应】本品具有皮质激素副作用的共性，如久用可引起皮肤萎缩、毛细血管扩张等。

【制剂与规格】乳膏剂：５ｇ、１５ｇ、１０ｇ。

【注意事项】

１．本品不宜用于细微皮肤与面部，特别应避免过长时间使用。

２．治疗炎症性真菌病应持续至炎症反应消退。如果需要，疗程应持续至获得完全治愈效果为止。

哈西奈德Ｈａｌｃｉｎｏｎｉｄｅ

其他名称：氯氟舒松。

【作用与用途】本品为强效皮质激素外用药，具有较强的抗炎、止痒作用，常用于银屑病、湿疹、神经性皮炎、接触性皮炎等。

【用法与用量】外用：涂擦患处，２～３次／ｄ。

【不良反应】外用时间久或多次应用，可引起皮肤萎缩、毛细血管扩张、痤疮、毛囊炎等。

【制剂与规格】软膏剂：０．１％。霜剂：０．１％。溶液：０．１％。

【注意事项】只限小面积外用，面部、腋下、腹股沟等部位不宜使用，婴幼儿、孕妇慎用。

糠酸莫米松ＭｏｍｅｔａｓｏｎｅＦｕｒｏａｔｅ

其他名称：艾洛松（Ｅｌｏｓｏｎ）。

【作用与用途】本品为外用皮质激素药，具有较好的抗炎、止痒作用。一般外用具有疗效高、不良反应轻的特点。用于湿疹、皮炎、瘙痒等皮肤病。

【用法与用量】外用：１次／ｄ，局部薄薄涂擦。

【不良反应】局部可有刺激、不适感，长期使用可致皮肤萎缩等。

【制剂与规格】霜剂：５ｇ（０．１％）。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用，如发生过敏反应应及时停药。

２．婴幼儿不宜大面积、长时间使用。

益肤酰胺霜ＥｆｕａｍｉｄｅＣｒｅａｍ

其他名称：净肤灵。

【作用与用途】本品具有抗组胺作用，对即时性被动性过敏性皮炎、实验性过敏性脑脊髓炎和迟发性过敏性皮炎均有抑制作用。用于湿疹、荨麻疹、过敏性皮炎、瘙痒症、银屑病等。

【用法与用量】外用：局部涂擦，２～３次／ｄ。

【不良反应】偶见红肿、丘疹、皮肤干燥等不良反应。

【制剂与规格】霜剂：１０ｇ（５％）、１０ｇ（１０％）。

【注意事项】

１．用药后如有明显红肿、丘疹等，应及时停药。如有轻度红肿、皮肤干燥等，尚可继续用药。

２．治疗湿疹、皮炎等皮肤病用５％霜剂，治疗银屑病可选用１０％霜剂。

环丙沙星Ｃｉｐｒｏｆｌｏｘａｃｉｎ

【作用与用途】本品具有广谱抗菌作用，其作用机制为抑制细菌ＤＮＡ旋转酶，破坏ＤＮＡ的合成和复制，对大肠杆菌、铜绿假单胞菌、金黄色葡萄球菌和肺炎链球菌、溶血性链球菌均有很强的抗菌作用。主要用于脓疱疮、毛囊炎、湿疹合并感染等。

【用法与用量】外用：涂擦患处，２～３次／ｄ。

【不良反应】偶有轻微刺激感，一般不影响继续用药治疗。

【制剂与规格】乳膏剂：０．３％。凝胶剂：０．３％。

【注意事项】对喹诺酮类药物过敏者禁用，如使用中出现过敏反应应停药。

林旦Ｌｉｎｄａｎｅ

其他名称：丙体六六六。

【作用与用途】本品为高效灭疥药，对疥虫有直接杀灭作用，此外还可杀死体虱等。用于疥疮和体虱的治疗。

【用法与用量】外用：颈以下全身遍擦，擦后保留２４ｈ，以后洗澡更衣，如未愈可在重复治疗一次。

【不良反应】本品有一定毒性，量大可中毒。

【制剂与规格】乳剂：１０ｇ（１％）、２０ｇ（１％）。

【注意事项】

１．本品毒性大，不得涂擦于皮肤破损处，不宜与眼、口接触。

２．婴幼儿、孕妇、癫痫患者忌用，１０岁以下儿童和精神病患者用药应由医生指导。

壬二酸ＡｚｅｌａｉｃＡｃｉｄ

其他名称：杜鹃花酸。

【作用与用途】本品对皮肤粉刺内各种厌氧菌和需氧菌有抑菌和杀菌活性。局部使用２０％壬二酸霜可使皮肤微球菌和滤泡内丙酸杆菌的密度明显减少，并使皮肤表面脂肪酸含量减少，但对皮脂的产生和组成及皮脂腺的形态学无明显影响。此外，局部外用还可使色素减少。用于黑头粉刺和炎症性粉刺及多种皮肤色素障碍等病的治疗。

【用法与用量】外用：２次／ｄ，局部涂擦。

【不良反应】用药局部可见红斑、瘙痒、脱屑和烧灼感等刺激反应。

【制剂与规格】霜剂：２０％。

【注意事项】

１．用药前需洗净皮肤。

２．外用过程中如出现轻度刺激症状，可不必停药，一般在连续用药２～４周后可自行消失。

咪喹莫特Ｉｍｉｑｕｉｍｏｄ

其他名称：丽科杰。

【作用与用途】本品在体内外均能有效诱生干扰素α和肿瘤坏死因子，局部外用１ｈ，皮肤中干扰素α和肿瘤坏死因子浓度达高峰，通过免疫机制介导，起到抗病毒作用。临床主用于生殖器与肛门周围的尖锐湿疣，也可用于传染性软疣、寻常疣、扁平疣和单纯疱疹等病。

【用法与用量】外用：每晚睡前局部涂擦，保留６～１０ｈ，次日清晨用弱碱性肥皂水或清水洗掉，每周３次，连续用药直至疣体全部清除，最长１６周。

【不良反应】

１．在临床对照试验中，最常报道的不良反应是局部皮肤和用药部位的炎症反应。

２．可有烧灼感、瘙痒、疼痛、过敏、糜烂、溃疡等，以上反应为轻、中度，常发生在用药第２～５周。

【制剂与规格】乳膏剂：５％、１０％。软膏剂：５％。

【注意事项】

１．不宜用于局部破损处。

２．不适于尿道、阴道内和肛管内尖锐湿疣的治疗，每日用药要比隔日用药发生不良反应者多见。

复方氟米松软膏ＣｏｍｐｏｕｎｄＦｌｕｍｅｔａｓｏｎｅＯｉｎｔｍｅｎｔ

其他名称：奥深。

【作用与用途】本品为含氟的糖皮质激素，具有抗炎、抗过敏、血管收缩和抗组织增生作用。水杨酸具有角质分离与脱屑作用，有助于稳定皮肤，保护酸性皮层，水杨酸还可使糖皮质激素穿透至皮肤深层，以增强其疗效。临床主用于异位性皮炎、神经性皮炎、接触性皮炎、脂溢性皮炎、银屑病、扁平苔藓与掌跖角化症等。

【用法与用量】外用：１～２次／ｄ，并加缓和揉搓。

【不良反应】偶有瘙痒、皮疹与皮肤萎缩现象发生。

【制剂与规格】软膏剂：每克含匹伐酸氟米松０．２ｍｇ、水杨酸３０ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用，孕妇、哺乳期妇女慎用。

２．不能用于病毒、细菌与真菌感染性皮肤病。

３．避免面部应用。

４．不宜大面积长时间封闭治疗，对于肾衰竭者，应避免大面积使用。

５．不能用于皮肤渗出部位与黏膜部位。

６．对于慢性皮肤病，不应突然停药，应逐渐减少药物用量与次数，或以缓和皮质激素替代。

７．儿童用药不应超过２周，２岁以下不超２ｄ。

硫软膏ＳｕｌｆｕｒＯｉｎｔｍｅｎｔ

【作用与用途】本品具有杀细菌、杀真菌和杀虫作用，并有去油脂和角质促成与角质溶解作用。常用于痤疮、脂溢性皮炎、酒渣鼻、单纯糠疹、银屑病、疥疮、头癣等。

【用法与用量】外用：涂擦患处，１～２次／ｄ。

【不良反应】少数情况下可引起接触性皮炎。

【制剂与规格】软膏剂：１０％。

【注意事项】

１．婴幼儿不宜使用，勿接触眼睛。

２．用于疥疮治疗时，应在医生指导下应用。

脱色软膏ＤｅｃｏｌｏｒａｎｔＯｉｎｔｍｅｎｔ

【作用与用途】本品为含有氯化氨基汞的制剂，具有脱色作用。常用于黄褐斑与雀斑的治疗等。

【用法与用量】外用：涂擦患处，１～２次／ｄ。

【制剂与规格】软膏剂：由氯化氨基汞１０ｇ，水杨酸２ｇ，苯甲酸２ｇ，碱式硝酸铋１０ｇ，羊毛脂３０ｇ，凡士林加至１００ｇ调配制成。

【注意事项】本品含有汞，有一定毒性，且对部分患者可引起过敏反应。

尿素软膏ＵｒｅａＯｉｎｔｍｅｎｔ

【作用与用途】本品能增加角质与水的结合力，能使皮肤柔软，并有止痒、角质溶解与剥脱作用。主用于手足皲裂、鱼鳞病等病。

【用法与用量】外用：涂擦患处，１～３次／ｄ。

【制剂与规格】软膏剂：由尿素１０ｇ，甘油２０ｇ，蜂蜡４ｇ，羊毛脂１０ｇ，凡士林加至１００ｇ调配制成。

地塞米松软膏ＤｅｘａｍｅｔｈａｓｏｎｅＯｉｎｔｍｅｎｔ

其他名称：皮炎平。

【作用与用途】本品系含有地塞米松的软膏制剂，具有抗炎、抗过敏与止痒作用。常用于过敏性与接触性皮炎、慢性湿疹、神经性皮炎等疾病。

【用法与用量】外用：涂擦患处，２～３次／ｄ。

【制剂与规格】软膏剂：２０ｇ，其中含醋酸地塞米松０．０５％。

【注意事项】本品系含氟的皮质激素，不宜用于颜面部位。

丙酸氯倍他索ＣｌｏｂｅｔａｓｏｌＰｒｏｐｉｏｎａｔｅ

其他名称：恩肤霜。

【作用与用途】本品为一种强效外用皮质激素类药，具有较强的抗炎、抗瘙痒和血管收缩作用，常用作短期局部治疗。用于湿疹、接触性皮炎、神经性皮炎、扁平苔藓、盘状红斑狼疮、肛门与外阴瘙痒、银屑病等。

【用法与用量】外用：１～２次／ｄ。

【不良反应】大剂量外用，可出现烧灼感、瘙痒、潮红、毛囊炎、干燥感等不适，如大量久用，可能会产生肾上腺皮质功能亢进症状，以及皮肤萎缩变薄、起皱、血管扩张等。

【制剂与规格】溶液：２５ｍＬ（０．０５％）。霜剂：２５ｇ（０．０５％）。软膏剂：２５ｇ（０．０５％）。

【注意事项】

１．本品不宜长期使用，不宜用于感染性皮肤病，切勿误入眼睛内。

２．如出现皮肤刺激症状应停止使用。

卤米松Ｈａｌｏｍｅｔａｓｏｎｅ

其他名称：适确得（Ｓｉｃｏｒｔｅｎ）。

【作用与用途】本品为局部外用皮质激素药，具有抗炎、抗过敏、止痒、抑制渗出与表皮增生作用。特点是作用强、起效快，可渗入皮肤而发挥效力。用于白癜风、寻常性银屑病、湿疹、神经性皮炎及接触性皮炎等。

【用法与用量】外用：２次／ｄ，局部涂敷并轻轻揉搓，如用封闭性敷料覆盖，可增加疗效。

【不良反应】至今未发现全身系统性不良反应，少数人外用时可有局部刺激、皮肤干燥、瘙痒等不良反应。

【制剂与规格】霜剂：１０ｇ（０．０５％）。软膏剂：１０ｇ（０．０５％）。

【注意事项】孕妇慎用，感染性皮肤疾患和对本品过敏者禁用。

丁酸／丙酸氢化可的松ＨｙｄｒｏｃｏｒｔｉｓｏｎｅＢｕｔｙｒａｔｅ／Ｐｒｏｐｉｏｎａｔｅ

【作用与用途】本品为外用皮质激素药。用于湿疹、神经性皮炎、进行性掌跖角化病、掌跖脓疱病、瘙痒症、扁平苔藓、放射性皮炎、日光性皮炎、银屑病等。

【用法与用量】外用：一日数次。

【不良反应】长期连续使用，可见类甾醇痤疮、酒渣样皮炎、口周皮炎以及面颊与口周等处皮肤潮红、丘疹、脓疱、毛细血管扩张、皮肤萎缩等不良反应。此外，尚可见紫癜、多毛、色素脱失与鱼鳞病样皮肤变化等。

【制剂与规格】霜剂或软膏剂：１０ｇ（０．１％）。

【注意事项】

１．孕妇及婴幼儿慎用，婴幼儿大面积使用可能会引起发育障碍。

２．感染性皮肤病患者忌用，眼部疾病患者禁用。

３．如长期大量大面积密封治疗，药物会经皮肤吸收，会引起全身性不良反应。

过氧化苯甲酰ＢｅｎｚｏｙｌＰｅｒｏｘｉｄｅ

其他名称：痤疮平。

【作用与用途】本品为强氧化剥落剂，作用于皮肤后能分解出苯甲酸和新生态氧而发挥强效杀菌除臭作用，且能透入皮脂滤泡深部，产生有效的杀菌作用。连续使用２周后，皮肤上痤疮丙酸杆菌可减少９８％。此外，本品还具有溶解角质、降低皮脂内游离脂肪酸的作用，对创伤皮肤和溃疡伤口具有促进细胞修复和伤口愈合作用。用于寻常型痤疮、痱子及各种溃疡和褥疮等。

【用法与用量】外用：２次／ｄ。

【不良反应】局部可有轻度刺激现象，如轻度瘙痒、灼痛，红斑及脱屑等不良反应。

【制剂与规格】乳剂或软膏剂：１０ｇ（１０％）。

【注意事项】

１．对本品过敏者忌用。

２．本品为强氧化剂，应避免接触眼、唇等黏膜部位，衣服、毛发且勿与本品接触，以免褪色。

３．本品易燃，存放应远离火源，不得受热、碰撞等。

新霉素Ｎｅｏｍｙｃｉｎ

【作用与用途】本品为氨基糖苷类抗生素，对需氧的革兰阴性菌及部分革兰阳性菌有效。主用于脓疱疮等化脓性皮肤病及烧伤、溃疡面感染等。

【用法与用量】外用：涂擦患处，２～３次／ｄ。

【不良反应】

１．局部应用，可能会引起皮肤过敏，并可导致今后对本品发生过敏反应。

２．外用可能会引起肾毒性与耳毒性作用。

【制剂与规格】软膏剂：１０ｇ（１％）。

【注意事项】对本品或其他氨基糖苷类抗生素过敏者不宜应用。

诺氟沙星软膏ＮｏｒｆｌｏｘａｃｉｎＯｉｎｔｍｅｎｔ

【作用与用途】本品为诺氟沙星外用制剂，可阻止致病菌对脱氧核糖核酸的复制，抑制细菌分裂与繁殖，从而达到杀菌作用。主用于细菌感染性皮肤病，如脓疱疮、湿疹感染、毛囊炎等。

【用法与用量】外用：涂擦患处，２次／ｄ。

【不良反应】体质过敏者有时会出现轻度瘙痒、少量丘疹和红斑，个别患者会有一过性疼痛。

【制剂与规格】软膏剂：１０ｇ（１％）。

【注意事项】对本品过敏者禁用，严重肾功能不全者慎用。

莫匹罗星软膏ＭｕｐｉｒｏｃｉｎＯｉｎｔｍｅｎｔ

其他名称：百多邦（Ｂａｃｔｒｏｂａｎ）。

【作用与用途】本品为一新型外用抗生素，对革兰阳性球菌，尤其对葡萄球菌和链球菌高度敏感，而对大多数革兰阴性杆菌和厌氧菌的活性很小，与其他抗生素无交叉抗药性。用于脓疱疮、毛囊炎，以及湿疹、溃疡、创伤等继发性感染。

【用法与用量】外用：３次／ｄ，５ｄ为１个疗程，必要时可重复疗程用药。患处可用敷料包扎或覆盖。

【不良反应】偶有烧灼、刺痛、瘙痒等不适感，一般可继续用药。

【制剂与规格】软膏剂：５ｇ（２％）。

【注意事项】

１．本品不可用于眼内或鼻内。

２．孕妇与肾功能损伤者慎用。

克罗米通Ｃｒｏｔａｍｉｔｏｎ

其他名称：优力肤（Ｅｕｒａｘ）。

【作用与用途】本品为一种杀虫药，并有轻度局麻作用，临床对各种类型的瘙痒均有效，而且作用迅速，容易透入皮肤，可持续６ｈ之久。同时，本品对链球菌和葡萄球菌尚有抑制作用。用于治疗疥疮、体虱及多种原因引起的瘙痒等症。

【用法与用量】外用：治疗疥疮时，除颜面与头皮外，可全身擦药。根据疥虫的活动规律和好发部位，可于晚上睡前用药，指缝、腋窝等疥虫容易滋生处尤需留意。但皮肤破损或脓皮病处，可用敷料蘸药液覆盖。经过２～３ｄ治疗后，沐浴更衣，并更换床单等用物，观察３ｄ，如未治愈，可再重复用药治疗１个疗程。治疗瘙痒可一日数次局部擦药，但连续用药数日后，亦需沐浴，清洗皮表存留药物。

【不良反应】有低毒，偶可致敏。

【制剂与规格】洗剂：１０％溶液。乳膏剂：１０ｇ（１０％）。

【注意事项】①本品有一定毒性，不可擦于颜面与头皮，不可将药弄入眼内，小儿不宜使用。②慎用于皮肤急性炎症或有渗出的部位。

地蒽酚Ｄｉｔｈｒａｎｏｌ

其他名称：蒽林，蒽三酚，Ａｎｔｈｒａｌｉｎ。

【作用与用途】本品为人工合成的柯桠素类似物，为强还原剂，抑制ＤＮＡ合成。用于非进行期银屑病的治疗，此外亦可用于白癜风、斑秃和慢性湿疹等。

【用法与用量】外用：局部涂擦，３次／ｄ，擦药后一般保持１０～３０ｍｉｎ揩去，根据治疗需要可连续用药。

【不良反应】

１．本品有一定毒性作用和刺激性，如吸收中毒可引起呕吐、腹泻与肾脏刺激，量大还可致肝肾及神经系统出现中毒症状。

２．外用可引起局部红斑等刺激性炎症反应。

３．可使皮肤、指甲呈红褐色。

【制剂与规格】软膏剂：２０ｇ（０．１％）、２０ｇ（０．５％）、２０ｇ（１％）。

【注意事项】

１．由于本品有一定毒性与刺激性，应视症状与耐受程度选用不同含量的药膏，浓度高，则刺激性强，肝肾功能不全者慎用。

２．擦药时勿用于头、面、毛发与黏膜部位，并注意勿损及周围正常皮肤。

氟尿嘧啶Ｆｌｕｏｒｏｕｒａｃｉｌ

【作用与用途】本品为抗肿瘤药，其作用系抑制ＤＮＡ的合成，使其细胞的增殖、分裂和分化不能进行。因此，除用于皮肤恶性病变外，还用于以表皮细胞增殖旺盛为特征的一些良性皮肤病变。临床上常用于基底细胞癌、鲍文氏病、增殖性红斑、光线性角化病、砷角化病、脂溢性角化病、扁平疣、尖锐湿疣等浅表的良、恶性表皮增生性皮肤病。

【用法与用量】外用：局部涂擦，２～３次／ｄ。

【不良反应】主要为局部刺激症状。

【制剂与规格】霜剂：０．５％。软膏剂：２．５％。

【注意事项】外用治疗时注意对病变周围皮肤的保护，部分患者治愈后有暂时性色素沉着。

他克莫司软膏ＴａｃｒｏｌｉｍｕｓＯｉｎｔｍｅｎｔ

其他名称：普特彼。

【作用与用途】本品为大环内酯类钙调磷酸酶抑制剂，具有高度的免疫抑制作用，外用起效快，有明显的抗炎与止痒作用，对迟发性变态反应有良好的治疗效果。临床主用于特应性皮炎、湿疹，近来亦有用于白癜风、脂溢性皮炎、斑秃、酒渣鼻等病的报道。

【用法与用量】外用：局部涂擦，１～２次／ｄ，成人一般用０．１％浓度，１６岁以下儿童用０．０３％。用药时可根据个体的不同部位，敏感程度以及个体差异，适当选用不同浓度。

【不良反应】主要为皮肤刺激性反应，一般为一过性轻、中度反应，如刺痛、瘙痒与烧灼感等。

【制剂与规格】软膏剂：０．０３％、０．１％。

【注意事项】

１．对本品过敏或对大环内酯类药物过敏者及孕妇禁用。

２．本品初用可能会有轻度刺激性反应，一般在连续用药过程中，可自行缓解。

３．由于本品在国内应用时间尚短，其应用范围与安全性尚在探讨中。

氟芬那酸丁酯软膏ＢｕｔｙｌＦｌｕｆｅｎａｍａｔｅＯｉｎｔｍｅｎｔ

其他名称：布特。

【作用与用途】本品为外用非甾体类抗炎镇痛药，其抗炎镇痛作用机制在于其膜稳定作用和阻断花生四烯酸生成前列腺素与白三烯等炎性介质，从而达到抗炎、止痒作用。临床主用于非感染性的亚急性湿疹、慢性湿疹、慢性单纯性苔藓等病。

【用法与用量】外用：局部涂擦，２次／ｄ。

【不良反应】主要为皮肤局部刺激反应，如灼热、干燥、刺激感等；对其敏感者还会出现红斑、刺痛、瘙痒等反应。

【制剂与规格】软膏剂：５％。

【注意事项】

１．本品仅供皮肤外用，不可涂在口、鼻、眼处。

２．儿童慎用；孕妇与哺乳期妇女用药，尚缺乏安全性研究资料。

３．本品在外用时，常有局部瘙痒发生，可服用抗组胺药，以缓解症状。

冰黄肤乐软膏

【作用与用途】本品为一中药制剂，其作用在于清热燥湿、活血祛风、止痒抗炎。根据现代医学研究，本品对皮肤癣菌三个属支的代表株与临床株试验，仅５０％原药浓度，在６０ｍｉｎ内即可全部杀死，同时本品可明显提高痒阈，具有显著的止痒效果。临床主用于皮肤瘙痒症、神经性皮炎、湿疹、足癣、银屑病等瘙痒性皮肤病。

【用法与用量】外用：局部涂擦，３次／ｄ。

【不良反应】尚不明确。

【制剂与规格】软膏：２０ｇ，由大黄、姜黄、硫黄、黄芩、甘草、冰片与薄荷脑配制而成。

【注意事项】治疗期间，忌酒和辛辣刺激性食物。

阿昔洛韦Ａｃｉｃｌｏｖｉｒ

其他名称：无环鸟苷。

【作用与用途】本品为嘌呤核苷类抗病毒药，其作用机制在于干扰病毒ＤＮＡ多聚酶而抑制病毒的复制。对单纯疱疹病毒、水痘带状疱疹病毒最为敏感，对巨细胞病毒、ＥＢ病毒均有抑制作用。临床主用于预防和治疗单纯疱疹、带状疱疹的治疗，亦可用于相关的其他病毒感染性疾病。

【用法与用量】外用：局部涂擦，４～６次／ｄ。

【不良反应】少数患者有局部瘙痒、刺痛、灼热、皮疹等刺激性反应。

【制剂与规格】软膏剂：３％。

【注意事项】

１．本品仅用于皮肤黏膜，不能用于眼部。

２．涂药时应戴指套或手套。

３．对本品过敏者禁用，肝肾功能严重不全者及哺乳期妇女慎用。

红霉素／过氧化苯甲酰凝胶Ｅｒｙｔｈｒｏｍｙｃｉｎ／ＢｅｎｚｏｙｌＰｅｒｏｘｉｄｅＧｅｌ

其他名称：必麦森。

【作用与用途】本品主要成分为过氧化苯甲酰和红霉素。前者具有抗菌作用的角质分离剂，通过释放活性氧，能有效地抑制痤疮丙酸杆菌；后者系大环内酯类抗生素，具有抑菌与杀菌作用。二者合用能有效地发挥药物的协同作用，提高疗效。用于痤疮的治疗。

【用法与用量】外用：早、晚各１次，或遵医嘱使用。每次治疗前先用温水清洗皮肤，再将本品薄薄涂擦患处。

【不良反应】可有皮肤干燥、红斑、瘙痒等不良反应。

【制剂与规格】凝胶剂：含３％红霉素和５％过氧化苯甲酰。

【注意事项】

１．此药之主要成分为红霉素与过氧化苯甲酰，二者分别装置，临用前按说明书配制（配制后有效期３个月）后，便可使用。

２．本品只限外用，避免接触眼和黏膜部位。

３．外用如局部刺激症状明显，应暂停用药。

４．除非有医生指导，否则不应与其他痤疮治疗药同时使用。

５．此药有漂白作用，不宜接触毛发部位。

６．孕妇、哺乳期妇女与儿童慎用。

重组人干扰素α－２ｂ凝胶ＲｅｃｏｍｂｉｎａｎｔＨｕｍａｎＩｎｔｅｒｆｅｒｏｎα－２ｂＧｅｌ

其他名称：尤靖安。

【作用与用途】本品具有显著的抗病毒、抗增殖与免疫调节等作用。外用主用于尖锐湿疣、宫颈糜烂、口唇疱疹与生殖器疱疹的治疗。

【用法与用量】外用：局部涂擦，４次／ｄ。每次涂药后按摩患处２～３ｍｉｎ以帮助药物吸收。尖锐湿疣连续用药６周，口唇疱疹及生殖器疱疹连续用药１周。

【制剂与规格】凝胶剂：５ｇ、１０ｇ（１．０×１０５ＩＵ／ｇ）。

【不良反应】

１．用药期间偶见瘙痒、灼痛，但在治疗中可自行缓解。

２．治疗宫颈糜烂还可见下腹坠胀、分泌物增多，若停药后可自行消失。

【注意事项】

１．对干扰素有过敏史者慎用。

２．治疗口唇疱疹及生殖器疱疹首选药为核苷类抗病毒药物，本品为非首选药。

克林霉素磷酸酯凝胶ＣｌｉｎｄａｍｙｃｉｎＰｈｏｓｐｈａｔｅＧｅｌ

其他名称：达林（Ｄａｌｉｎ）。

【作用与用途】本品吸收后可水解成克林霉素而发挥抗菌作用，尤对痤疮丙酸杆菌具有较好的抗菌活性，本品还可使皮肤表面脂肪酸减少。临床主用于痤疮的治疗。

【用法与用量】外用：清洗并抹干患处，将本品适量涂于患处，早、晚各１次。

【不良反应】常见不良反应有：局部皮肤干燥、接触性皮炎、皮肤刺激反应、过敏症状、腹痛、胃肠不适、眼睛刺痛等；个别可能有腹泻、血样腹泻、结肠炎包括假膜性结肠炎等。

【制剂与规格】凝胶剂：２０ｇ，每克含克林霉素磷酸酯０．０１ｇ。

【注意事项】

１．本品局部吸收后，如引起腹泻，应立即停药。

２．请勿用于其他细菌而引起的皮肤感染。

３．本品不能接触眼睛与口、鼻黏膜，如误入眼睛应用清水冲洗干净。

４．对本品过敏者禁用，孕妇、儿童慎用，哺乳期妇女若使用本品，应暂停哺乳。

（孟作仁）


第二十四章 抗过敏药物

变态反应又称过敏反应，是机体对某种抗原物质（如病毒、真菌、细菌、寄生虫、花粉及自然界或人体存在的各种各样的物质）刺激的机体生理功能紊乱或组织损伤的一种反应，属于病理性的（异常的）免疫反应。能以防止或治疗这一异常反应性的药物，称为抗变态反应药或抗过敏药。

当前属于此类药物的有抗组胺药（主要是组胺Ｈ１、Ｈ２受体拮抗剂）、过敏反应介质阻断药、糖皮质激素、钙剂等。

第一节 抗组胺药

组胺是由细胞内的组胺酸经其脱羧酶脱去羧基后形成，在体内主要以结合形式贮存于肥大细胞和嗜碱性粒细胞中，只有在某种变态反应发生过程中，才引起肥大细胞或嗜碱性粒细胞脱颗粒，释放出组胺，同时可能还有白三烯、５－ＨＴ、缓激肽、嗜酸性粒细胞趋化因子等活性物质，从而引起机体一系列过敏反应症状的发生。

在组胺的靶细胞上主要有两种受体：Ｈ１受体与Ｈ２受体，抗组胺药能拮抗Ｈ１受体者称为Ｈ１受体拮抗剂；能拮抗Ｈ２受体者称为Ｈ２受体拮抗剂。

一、Ｈ１受体拮抗剂

Ｈ１受体拮抗剂与组胺都具有相同的乙基胺结构，二者在体内竞争效应细胞上的Ｈ１受体。在此竞争过程中，由于Ｈ１受体拮抗剂先与效应细胞上Ｈ１受体结合，而使组胺与其结合落空，便会产生所谓抗组胺作用。

（一）第一代Ｈ１受体拮抗剂

这是多少年来常用的经典抗组胺药，虽有较好的临床疗效，但会产生明显的中枢神经抑制症状，如嗜睡、困倦、乏力等，遂在临床应用中受到一定的限制。

苯海拉明Ｄｉｐｈｅｎｈｙｄｒａｍｉｎｅ

其他名称：苯那君（Ｂｅｎａｄｒｙｌ），可他敏，可太敏。

【药代动力学】口服或注射给药吸收快而安全，０．２５～１ｈ起效，可透过血－脑脊液屏障进入中枢神经，血浆蛋白结合率为９８％，１～４ｈ血药浓度达峰值，ｔ１／２为４～７ｈ，每次给药可维持３～６ｈ。

【作用与用途】本品为乙醇胺的衍生物，可与组织中释放出来的组胺竞争效应细胞的Ｈ１受体，从而阻止过敏反应的发生。临床主要用于荨麻疹、湿疹、皮炎、药疹、神经性皮炎、瘙痒症、过敏性鼻炎与晕动症等的治疗。

【用量用法】

１．口服饭后服，每次２５～５０ｍｇ，３～４次／ｄ。

２．肌内注射每次２０ｍｇ，１～２次／ｄ，极量为一次０．１ｇ，３次／ｄ。

【不良反应】

１．最常见的有滞呆、嗜睡、注意力不集中、疲乏、头晕、头昏、共济失调、恶心、呕吐、食欲不振、口干等。

２．少见的有气急、胸闷、咳嗽、肌张力障碍等。有报道在给药后可发生牙关紧闭并伴喉痉挛、过敏性休克、心律失常。过量应用可致急性中毒、精神障碍。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。注射液：２０ｍｇ。

【注意事项】用药期间不宜车辆驾驶与高空作业。

【药物相互作用】

１．与Ｈ２受体拮抗剂（如西咪替丁等）联合应用，可增强抗过敏效果。

２．由于本品可透过血－脑脊液屏障，常出现嗜睡、困倦、头晕、头痛等不良反应，如饮茶可拮抗这一不良反应。

３．本品若与中枢神经抑制药合用，或饮酒，可使其抑制作用增强。

４．如与抗凝药（如华法林等）合用，可干扰其活性，降低疗效。

５．如与氨基糖苷类抗生素或其他具有耳毒性的药物（如依他尼酸）合用，可掩盖其耳毒性。

异丙嗪Ｐｒｏｍｅｔｈａｚｉｎｅ

其他名称：非那根（Ｐｈｅｎｅｒｇａｎ），抗胺荨。

【药代动力学】给药后吸收完全，起效快，经口服、肌内注射或直肠给药后起效时间为２０ｍｉｎ，静脉注射起效时间为３～５ｍｉｎ，蛋白结合率高，药效可维持６～１２ｈ，镇静作用可持续６～１２ｈ。主要在肝脏代谢，无活性的代谢产物大多经尿液排出体外，有少量随粪便排出。

【作用与用途】本品能竞争性拮抗组胺Ｈ１受体而发生抗组胺作用，且较苯海拉明强而持久，因其较易进入脑组织，故有明显的镇静作用，其抗胆碱作用亦较强，以防治晕动症效果较好。因其化学结构与氯丙嗪相似，还有安定、镇吐、降温作用。临床应用于哮喘、荨麻疹等过敏性疾患。此外，亦常用于孕期呕吐、乘船的眩晕等，常与氨茶碱配伍治疗哮喘，与氯丙嗪配伍用于人工冬眠。

【用法与用量】

１．口服

１２．５～２５ｍｇ，２～３次／ｄ。

２．静脉滴注或肌内注射每次２５～５０ｍｇ。

【不良反应】

１．常有口干、嗜睡等不良反应。

２．静脉注射可使血压下降；肌内注射常引起局部疼痛；局部外用可致皮肤过敏。

３．用药过量可致口、鼻、喉发干，腹痛，腹泻，呕吐，嗜睡，眩晕等，严重者可致惊厥，继而中枢神经抑制等。

【制剂与规格】片剂：１２．５ｍｇ、２５ｍｇ。注射液：２５ｍｇ（１ｍＬ）、５０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注意事项】

１．车辆驾驶人员、机械操作人员和运动员禁用；肝功能不全，有癫痫病史者慎用。

２．由于本品刺激性强，不可皮下注射，如注入动脉有导致坏疽之虞。

３．与中枢抑制药，抗胆碱药（如阿托品等）或三环类抗抑郁药合用，作用会加强。

４．如服药过量，可用１％碳酸氢钠液洗胃，同时给氧，静脉输液，维持血压，亦可酌情用安定静脉注射或深部肌内注射以控制惊厥，但忌用中枢兴奋药。

【药物相互作用】为维持药物疗效，在用药期间不宜与茶碱或其他生物碱类药合用，且避免与阿托品类、镇静类及抗抑郁药同时应用。

氯苯那敏Ｃｈｌｏｒｐｈｅｎａｍｉｎｅ

其他名称：氯苯吡胺，氯屈米通（Ｃｈｌｏｒ－ｔｒｉｍｅｔｏｎ），扑尔敏。

【药代动力学】口服经胃肠道吸收完全，起效时间为１０～３０ｍｉｎ，ｔｍａｘ为２ｈ，作用持续时间为３～６ｈ，ｔ１／２为１２～１５ｈ。在肝脏代谢，随尿液、粪便、汗液与乳汁排出体外，孕妇用药后药物可通过脐血进入胎儿体内。

【作用与用途】本品能竞争性拮抗组胺Ｈ１受体而发生抗过敏作用。其Ｈ１受体拮抗作用比苯海拉明和异丙嗪强，但中枢抑制作用却较轻，抗胆碱作用亦较弱，通常适用于白天给药。临床主用于皮肤黏膜的变态反应性疾病，如荨麻疹、花粉症、过敏性鼻炎、药疹、虫咬皮炎和接触性皮炎等，亦可用于预防输血反应。

【用法与用量】

１．口服２～４ｍｇ，２次／ｄ。小儿每日０．３５ｍｇ／ｋｇ，分３～４次服用。

２．静脉注射、肌内与皮下注射５～２０ｍｇ／ｄ，一次注射，静脉注射亦缓慢；儿童皮下注射日量为０．３５ｍｇ／ｋｇ，分４次注射用。

【不良反应】常有嗜睡、乏力等不良反应。如急性过量中毒，先表现中枢抑制，继之兴奋、过度兴奋，导致惊厥，后因抑制而危及生命。

【制剂规格】片剂：４ｍｇ。注射液：１０ｍｇ（１ｍＬ）、２０ｍｇ（２ｍＬ）。

【注重事项】

１．婴儿、哺乳期妇女与癫痫患者禁用。

２．幽门梗阻、前列腺肥大、膀胱颈阻塞、闭角型青光眼、甲状腺功能亢进、高血压及老年患者慎用。

３．如发生急性中毒及时洗胃、导泻；如出现呼吸衰竭，应采用人工呼吸，给氧等支持疗法，但忌用中枢兴奋药，对低血压者可用去甲肾上腺素滴注，忌用肾上腺素。

【药物相互作用】

１．本品可增强金刚烷胺、抗胆碱药、氟哌啶醇、吩噻嗪类及拟交感神经药的作用。

２．不宜与哌替类、阿托品等合用。

３．如同时饮酒或眼部使用中枢神经抑制药，可使本品药效增强。

４．本品不宜与氨茶碱混合注射。

赛庚啶Ｃｙｐｒｏｈｅｐｔａｄｉｎｅ

其他名称：二苯环庚啶，普力阿克丁（Ｐｅｒｉａｃｔｉｎ）。

【药代动力学】口服吸收好，ｔｍａｘ为２～３ｈ，作用持续时间为８ｈ。在肝脏代谢，经尿液、粪便、汗液排出体外，另外亦可经乳汁排出少部分。孕妇亦可经脐血进入胎儿体内。

【作用与用途】本品为组胺Ｈ１受体拮抗剂，作用较马来酸氯苯那敏和异丙嗪强，并具有轻、中度的抗５－ＨＴ作用与抗胆碱作用，止痒作用优于其他抗过敏药。此外还有刺激食欲、抑制下丘脑、促肾上腺皮质激素释放因子及降低血糖作用。临床主用于荨麻疹、湿疹、过敏性鼻炎与皮肤瘙痒症等，此外，亦有用于偏头痛、支气管哮喘、原发性醛固酮增多症、肢端肥大症及糖尿病等。

【用法与用量】口服：２～４ｍｇ，２～３次／ｄ。小儿日量为０．２ｍｇ／ｋｇ，分２～３次服用。

【不良反应】用药期间有嗜睡、口干、乏力、头晕、恶心等。

【制剂与规格】片剂：２ｍｇ。

【注意事项】

１．服药期间应避免高空作业、车辆驾驶与机械操作等。

２．青光眼、前列腺肥大、消化性溃疡、幽门梗阻患者忌用；年老体弱者慎用。

【药物相互作用】

１．本品与中枢神经抑制药合用，可增强其抑制作用；服药过程中，饮酒亦可增强其中枢神经抑制作用。

２．与吩嗪类药合用（如氯丙嗪等），有增加室性心律失常的危险。

３．与单胺氧化酶抑制药合用，可使其作用和毒性增强。

４．与氨基糖类抗生素（如庆大霉素）合用，可掩盖其内耳损伤症状，使其早期症状不易被及时发现，从而造成不可逆转的后果。

５．本品有抗胆碱作用（阿托品样作用），可减弱胆碱酯酶抑制剂（如新斯的明、地美溴铵等）的扩瞳效果，并可影响青光眼的治疗。

６．与糖皮质激素合用，可减弱糖皮质激素的作用，但可增强本品的抗过敏效果。

去氯羟嗪Ｄｅｃｌｏｘｉｚｉｎｅ

其他名称：克敏嗪，克喘嗪。

【药代动力学】口服经胃肠道吸收，０．５～１ｈ起效，ｔｍａｘ为２ｈ，药效维持时间达６～１２ｈ。经肝脏首关降解，从尿、粪便与汗液中排出体外。用药期间唾液与乳汁中亦含有此药。

【作用与用途】本品具有较强的抗组胺作用与抗５－ＨＴ作用，并有平喘和镇静作用。临床主用于急慢性荨麻疹、血管性水肿、支气管哮喘、湿疹等过敏性疾患。

【用法与用量】口服：２５～５０ｍｇ，２～３次／ｄ。

【不良反应】偶有嗜睡、口干、失眠等，停药后可自行消失，用药量大有致畸作用。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ、５０ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者、新生儿、早产儿禁用，老年人与孕妇、哺乳期妇女慎用。

２．用药期间不宜从事高空作业与车辆驾驶。

３．长期服用本品，一旦停药，少数人可出现撤药反应，如烦躁、失眠、心悸等，必要时可给安慰剂治疗。

【药物相互作用】如饮酒或与中枢神经抑制药并用，可增强中枢神经抑制作用。

苯噻啶Ｐｉｚｏｔｉｆｅｎ

其他名称：新度美安。

【药代动力学】动物实验表明，狗在服本品１ｍｇ后，吸收良好，ｔｍａｘ为５～７ｈ，ｔ１／２为２６ｈ，后经尿液与粪便排出体外。

【作用与用途】本品为５－ＨＴ受体拮抗剂，并有抗组胺和较弱的抗胆碱作用。临床主用于急慢性荨麻疹、血管性水肿、红斑性肢痛病、房性或室性期前收缩、偏头痛等。

【用法与用量】口服：每次０．５～１ｍｇ，１～３次／ｄ。为减轻嗜睡副作用，可在第１～３日，每晚０．５ｍｇ；第４～６日，每日中午及晚上各０．５ｍｇ；第７日起每日早、午、晚各０．５ｍｇ。如病情基本控制，可酌情递减，每周递减１片到适当剂量维持。对房性及室性期前收缩患者，剂量为每次０．５ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】

１．最常见的是嗜睡，故驾驶员、高空或危险作业者慎用。嗜睡一般常见于开始服药１～２周，继续服药后可逐渐减轻或消失。

２．其他尚有头昏、口干等。长期服用，适当注意血常规变化。

３．服药期间常有食欲和体重增加现象。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ。

【注意事项】

１．青光眼、前列腺肥大患者及孕妇忌用。

２．用药期间不宜从事高空作业与车辆驾驶等，如连续用半年，应短暂停药１５～３０ｄ，以防药物在体内蓄积，并要注意血常规变化。

【药物相互作用】

１．不宜与单胺氧化酶制剂并用。

２．本品拮抗胍乙啶的降压作用。

美喹他嗪Ｍｅｑｕｉｔａｚｉｎｅ

其他名称：甲喹吩嗪，甲噻吩嗪，玻丽玛朗（Ｐｒｉｍａｌａｎ）。

【药代动力学】口服经胃肠道吸收迅速，２～４ｈ起效，ｔｍａｘ为６ｈ，ｔ１／２为１８ｈ，不易透过血－脑脊液屏障。口服后３８ｈ从体内消除，本品经肝脏代谢，大部分由胆汁排出，约２０％从尿液排出体外。

【作用与用途】本品为吩噻嗪类衍生物，具抗组胺作用，能同时作用于以下四个方面：①阻断肥大细胞脱颗粒。②拮抗组胺等致炎介质对外周Ｈ１受体的作用。③轻度的抗胆碱能作用。④调节迷走神经的紧张性，阻止慢性症状的发展。临床主用于急慢性荨麻疹、过敏性鼻炎、过敏性结膜炎、血管性水肿、哮喘、湿疹和多种皮肤瘙痒症。

【用法与用量】口服：成人５ｍｇ／次，早、晚各１次，或于睡前服１０ｍｇ。连用１４ｄ为１个疗程。儿童日量为０．２５ｍｇ／ｋｇ。

【不良反应】轻度嗜睡、头晕、口干、恶心、心慌等。偶见困倦、乏力、头痛、胃肠不适、视物模糊等。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】对本品过敏者禁用。青光眼和前列腺肥大者慎用。

【药物相互作用】如与中枢神经抑制药（包括中枢神经镇静药与镇痛药在内）合用，可加强本品的中枢神经抑制作用。

（二）第二代Ｈ１受体拮抗剂

第二代Ｈ１受体拮抗剂的问世在过敏性治疗上是一大进步，由于第二代Ｈ１受体拮抗剂基本上不透过血－脑脊液屏障，一般不产生嗜睡、困倦、乏力等中枢神经抑制症状，属于非镇静类抗过敏药。

阿司咪唑Ａｓｔｅｍｉｚｏｌｅ

其他名称：苄苯哌咪唑，息斯敏（Ｈｉｓｍａｎａｌ）。

【药代动力学】口服吸收快，ｔｍａｘ为０．５～１ｈ，吸收后与受体结合，离解缓慢而持久。本品及其活性代谢产物去甲基阿司咪唑平均血浆浓度在３～５ｎｇ／ｍＬ，终末消除半衰期为１～２ｄ，去甲基阿司咪唑为９～１３ｄ。代谢产物主要经胆汁与粪便排出体外。

【作用与用途】本品为Ｈ１受体拮抗剂。作用特点是长效、强效，且无中枢镇静作用与抗胆碱能作用。一次服药后抑制过敏时间可持续２４ｈ，临床主用于过敏性鼻炎等过敏性疾病的治疗。

【用法与用量】口服：成人一次３ｍｇ，１次／ｄ。６～１２岁每日１．５ｍｇ；１２岁以上剂量同成人。每日最大量不超过１０ｍｇ。

【不良反应】

１．服用本品时间久，可增加体重；服用过量可引起心律失常与ＱＴ间期延长等不良反应。

２．偶见不良反应有血管性水肿、支气管痉挛、光敏感、瘙痒、皮疹等，另有个别惊厥、良性感觉异常、肌痛或关节痛、水肿、情绪错乱、失眠及肝功能异常等症状发生的报道。不过是否与本品直接有关，尚不明确。

【制剂与规格】片剂：３ｍｇ。

【注意事项】孕妇禁用，久用或药量大时，应注意对心律的影响。

【药物相互作用】如与大环内酯类抗生素（如红霉素、克拉霉素等）、抗真菌药（如酮康唑、伊曲康唑）、西沙必利及药酶抑制剂合用，可引起严重心脏不良反应，应予警惕。

西替利嗪Ｃｅｔｉｒｉｚｉｎｅ

其他名称：仙特明（Ｚｙｒｔｅｃ），赛特赞，仙特敏。

【药代动力学】口服由胃肠道吸收，ｔｍａｘ为０．５～１ｈ，与血浆蛋白结合率高，ｔ１／２约为１０ｈ，不易透过血－脑脊液屏障。７０％以原形经尿液排出体外，少量由粪便或乳汁排出。

【作用与用途】本品为强效抗过敏药，其作用特点是抑制组胺介导的变态反应早期，并进一步减少与变态反应相关的炎症细胞移行与介质释放，具有长效、选择性抗Ｈ１受体活性作用。临床主用于荨麻疹、过敏性哮喘、过敏性鼻炎等过敏性疾病的治疗。

【用法与用量】口服：１０ｍｇ，１次／ｄ，１２岁以上的儿童可按成人量用药，２岁以上５ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】偶可出现轻度镇静作用与一过性口干、激动、头痛等不良反应。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。糖浆剂：１２０ｍＬ，每毫升含本品１ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇与哺乳期妇女禁用。

２．用药期间不宜从事车辆驾驶或高空作业。

【药物相互作用】如饮酒或与中枢神经抑制药合用，可使之副作用（如嗜睡等）增加，茶碱也可增加本品不良反应。

氯雷他定Ｌｏｒａｔａｄｉｎｅ

其他名称：氯羟他定，诺那他定，开瑞坦（Ｃｌａｒｉｔｙｎｅ），克敏能。

【药代动力学】口服吸收迅速，１～３ｈ起效，８～１２ｈ达最大效应，持续时间为２４ｈ，ｔ１／２为８～１４ｈ。老年人或肝功不全者，ｔ１／２延长。本品与其代谢物的蛋白结合率分别为９７％和７３％～７７％，不透过血－脑脊液屏障。８０％以代谢物形式从尿液和粪便排出体外。

【作用与用途】本品为长效、无镇静作用的抗组胺药，具有选择性拮抗外周Ｈ１受体的作用，本品起效快，作用时间长，口服３０ｍｉｎ即可缓解症状。临床主用于急慢性荨麻疹、过敏性鼻炎及其他过敏性疾患的治疗。

【用法与用量】口服：１０ｍｇ，１次／ｄ，儿童体重在３０ｋｇ以上者按成人量给药，体重在３０ｋｇ以下者，每日５ｍｇ。

【不良反应】偶有乏力、头痛、口干等。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】对本品过敏者禁用；２岁以下儿童、孕妇与哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】

１．与大环内酯类抗生素（如红霉素、克拉霉素等）及抗真菌药酮康唑并用，可增加本品的血药浓度。

２．与其他中枢神经抑制剂药（如巴比妥类、镇痛药等）或三环类抗抑郁药合用，可引起严重嗜睡。

３．如与单胺氧化酶抑制药合用，可增加本品不良反应。

４．与乙醇合用可引起极度嗜睡。

特非那定Ｔｅｒｆｅｎａｄｉｎｅ

其他名称：丁苯哌啶醇，叔哌丁醇，敏迪，得敏功，司立泰（Ｓｅｌ⁃ｄａｎｅ）。

【药代动力学】口服后由消化道吸收约７０％，有明显的首关效应，约９９％的药物生成羧酸代谢物和无活性的去羟基物。其羧酸代谢物具有抗组胺活性，口服半小时后即在血浆中出现，２．５ｈ血药浓度平均为２６３ｎｇ／ｍＬ，有效浓度可维持１２ｈ以上。最终以代谢物形式经胆汁由粪便（约占６０％）排出体外，另４０％由尿液排出体外。肝功能不全者代谢受阻，老年人的清除率可降低２５％。

【作用与用途】本品为特异性外周Ｈ１受体拮抗药。本品与其代谢物不能透过血－脑脊液屏障，因而基本上无中枢神经抑制作用，且无抗５－ＨＴ、抗胆碱和抗肾上腺素的作用。临床主用于荨麻疹、过敏性鼻炎等过敏性疾病。

【用法与用量】口服：６０ｍｇ，２次／ｄ。儿童３～５岁，每次１５ｍｇ，２次／ｄ；６～１２岁，每次３０～６０ｍｇ，２次／ｄ。

【不良反应】偶有头痛、多汗、口干及胃肠道不适等不良反应。

【制剂与规格】片剂：６０ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者与３岁以下小儿禁用。

２．用药期间应仔细观察，因本品对心脏有一定的毒副作用，特别在用药量大或有心脏潜在疾患与肝肾功能不全的患者尤须慎重。

３．孕妇与哺乳期妇女慎用。

【药物相互作用】如与大环内酯类抗生素（如红霉素、克拉霉素等）与抗真菌药（如酮康唑、伊曲康唑等）并用，不良反应可能会增加。

咪唑斯汀Ｍｉｚｏｌａｓｔｉｎｅ

其他名称：皿治林。

【药物动力学】口服吸收迅速，ｔｍａｘ为１．５ｈ，生物利用度为６５％，ｔ１／２为１３ｈ，血浆蛋白结合率为９８．４％。主要在肝脏经葡萄糖醛酸化代谢，８４％～８５％从粪便中排出体外，少量（﹤０．５％）以药物原形从尿中排出，已确定的代谢物无药理活性。

【作用与用途】本品是一种长效的组胺Ｈ１受体拮抗剂，还可抑制活化的肥大细胞释放组胺及抑制炎症细胞的趋化作用，同时还抑制变态反应时细胞间黏附性分子的释放。临床主用于过敏性鼻炎、荨麻疹等过敏性疾患的治疗。

【用法与用量】口服：１０ｍｇ，１次／ｄ（成人与１２岁以上儿童）。

【不良反应】本品可引起头痛、乏力、口干、胃肠道功能紊乱、低血压、焦虑、抑郁等不良反应，有时尚可引起白细胞计数、血糖、电解质的轻度异常。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．患有肝病、心脏病、低血钾及有昏厥病史者禁用。

２．孕妇与哺乳期妇女不建议使用。

【药物相互作用】

１．不能与大环内酯类抗生素（如红霉素、克拉霉素等）与咪唑类抗真菌药同时应用。

２．如与西咪替丁、环孢素和硝苯地平一起应用，应特别引起注意。

依巴斯汀Ｅｂａｓｔｉｎｅ

其他名称：艾巴汀，艾巴斯汀，开思亭（Ｋｅｓｔｉｎｅ）。

【药代动力学】本品是卡巴斯汀的前体药，在体内代谢后，形成羧酸代谢产物（卡巴斯汀）。口服后１～３ｈ起效，３～６ｈ血药浓度达峰值，３～５次／ｄ给药血浆浓度才能达到稳态，卡巴斯汀约９８％与血浆蛋白结合，ｔ１／２为１３～１６ｈ，其后从尿中排出。本品与食物同时服用，可增加卡巴斯汀的生物利用度。健康老人与６～１２岁儿童药代动力学特征同健康成人。

【作用与用途】本品属于哌啶类新的长效非镇静类第二代Ｈ１受体拮抗剂，能选择性地拮抗Ｈ１受体，且作用强而持久，还有抗白三烯Ｃ４及抗胆碱作用。本品不能通过血－脑脊液屏障，无中枢神经抑制作用。临床主用于治疗过敏性鼻炎、慢性荨麻疹、湿疹及过敏性哮喘等。

【用法与用量】口服：１０ｍｇ，顿服。治疗哮喘可用２０ｍｇ，每晚１次。

【不良反应】可有轻度嗜睡、疲劳、眩晕、头痛、口干等。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇和哺乳期妇女不宜应用。

２．肝肾功能不全者和心脏ＱＴ间期延长的患者应慎用。

３．用药期间驾驶车辆或从事机械操作应当心。

【药物相互作用】单用本品２０ｍｇ，同时与酮康唑或红霉素配伍应用，显示本品代谢明显减缓，半衰期明显延长。

依匹斯汀Ｅｐｉｎａｓｔｉｎｅ

其他名称：凯莱止。

【药代动力学】据文献报道，健康人口服本品２０ｍｇ，１．９ｈ达血药峰值浓度，ｔ１／２为９．２ｈ，健康成人口服给药吸收率约为４０％，生物利用度约为３９％。健康成人口服或静脉给药，尿或粪便提取物中的发射性均为原形物，代谢物的总量很少，健康成人口服给药尿中与粪便中排泄率分别为２５．４％与７０．４％。

【作用与用途】本品为组胺Ｈ１受体拮抗剂，能抑制组胺、白三烯Ｃ４、５－ＨＴ、慢反应物质Ａ等化学介质的释放。本品难以透过血－脑脊液屏障，对中枢神经系统抑制不明显。临床主用于过敏性鼻炎、荨麻疹、湿疹、皮炎、皮肤瘙痒症、痒疹、支气管哮喘及伴有瘙痒的银屑病等。

【用法与用量】口服：成人１０～２０ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】偶有困倦、头痛、口干、鼻塞、呼吸困难等症状发生，有时尚可见胃肠道功能紊乱或消化不良、肝功能异常、黄疸等。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏及妊娠早期患者禁用。

２．服药期间不宜驾驶车辆或高空作业等。

３．哮喘与过敏性鼻炎患者宜睡前用药，而荨麻疹、湿疹、皮炎、银屑病、皮肤瘙痒患者宜饭前服用。

４．长期应用皮质激素的患者，如欲用本品替代时，应在严密观察下缓慢、逐渐减量。

【药物相互作用】与合成抗菌药物或其他药物合用时，未见特殊情况。

氮卓斯汀Ａｚｅｌａｓｔｉｎｅ

其他名称：卓苄酞嗪，Ａｚｅｐｔｉｎ。

【药代动力学】口服后吸收迅速且完全，ｔｍａｘ为４～５ｈ。进入体内后由肝脏代谢，其主要代谢产物为去甲基氮斯汀，仍具抗组胺活性。氮斯汀与其代谢物的ｔ１／２约为２５ｈ，血浆蛋白结合率分别为８８％与９７％，其后，主要由粪便与尿液排出体外。鼻内给药，约４０％可进入人体循环。

【作用与用途】本品可抑制嗜碱性粒细胞、肥大细胞游离组胺，强行抑制由组胺、缓激肽等化学递质引起的气管和肠平滑肌收缩，对变态反应引起的白三烯及组胺等化学递质的产生和游离有抑制作用。临床主用于支气管哮喘、过敏性鼻炎等。

【用法与用量】口服：支气管哮喘，２ｍｇ，２次／ｄ；过敏性鼻炎，１ｍｇ，２次／ｄ。

【不良反应】可见嗜睡、倦怠、乏力、手足麻木、口渴、食欲不振、腹痛、腹泻、恶心、呕吐、便秘、皮疹及氨基转移酶升高等。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ、１ｍｇ。颗粒剂：２ｍｇ／ｇ（０．２％）。

【注意事项】

１．孕妇、儿童慎用。

２．用药期间不能从事高空作业与车辆驾驶等工作。

３．如出现皮疹或其他明显不良反应，应及时停药。

【药物相互作用】用药期间如饮酒，可增强其中枢神经抑制作用。

奥沙米特Ｏｘａｔｏｍｉｄｅ

其他名称：苯咪唑嗪，苯哌咪唑酮，Ｔｉｎｓｅｔ。

【药代动力学】口服后，ｔｍａｘ为４ｈ，血浆蛋白结合率为９１％，ｔ１／２为１４ｈ。在体内通过芳环羟基化和氧化Ｎ－脱烷基被广泛代谢，代谢物由尿液排出体外（约４％），尿中以原形排出者不及０．１％，约５４％从粪便中排出。

【作用与用途】本品为组胺Ｈ１受体拮抗剂，具有较强的抗组胺活性，还有抗５－ＨＴ和抗胆碱活性，可能还有抗慢反应物质的活性。对抗原和化学物质引起的人肺组织、嗜碱性粒细胞等释放的组胺有抑制作用。临床主用于荨麻疹、过敏性鼻炎、过敏性结膜炎和食物过敏等。

【用法与用量】口服：３０ｍｇ，２次／ｄ，必要时可加倍，宜空腹服用。儿童５～１０岁，１５～３０ｍｇ，２次／ｄ，１４岁以上者剂量同成人。

【不良反应】有嗜睡、体重增加、头痛、胃肠道不适、口干、皮疹等不良反应发生。

【制剂与规格】片剂：３０ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇与哺乳期妇女慎用。

２．用药期间不宜从事高空作业与车辆驾驶等。

依美斯汀Ｅｍｅｄａｓｔｉｎｅ

其他名称：依米斯汀，埃美丁。

【药代动力学】口服吸收迅速，连续用药３ｄ后，血药浓度达稳定。药代动力学检测：２ｍｇ和８ｍｇ单剂量应用的Ｃｍａｘ分别为１．２６ｎｇ／ｍＬ和

４．９６ｎｇ／ｍＬ，餐后服药与空腹服药相比，Ｃｍａｘ和ｔｍａｘ明显增大。

【作用与用途】本品能选择性地拮抗Ｈ１受体，抑制激动剂诱导的组胺、白三烯Ｃ４的释放，有很强的Ⅰ型变态反应抑制作用。临床主用于荨麻疹、过敏性鼻炎等。

【用法与用量】口服：１～２ｍｇ，２次／ｄ。

【不良反应】偶有倦怠、嗜睡、全身不适、头痛、头晕、口干、耳鸣、皮疹等反应发生。

【制剂与规格】胶囊剂：１ｍｇ、２ｍｇ。缓释胶囊剂：２ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇、哺乳期妇女及儿童禁用；老年人及哮喘、青光眼患者慎用；肝功能损害的患者慎用。

２．用药期间不宜从事车辆驾驶或高空作业。

３．用药期间如发现肝功能不正常或蛋白尿、尿隐血等，应停药；药物敏感试验前不能使用本品，因其抑制皮内过敏反应的发生。

【药物相互作用】如欲减少皮质激素的患者，应在严密监护下，通过延长一个周期皮质激素使用后，逐步用本品替代。

曲普利啶Ｔｒｉｐｒｏｌｉｄｉｎｅ

其他名称：吡咯吡胺，苯丙烯啶，Ａｃｔｉｄｉｌ，克敏，刻免。

【药代动力学】口服吸收迅速、完全，给药后０．５ｈ起效，ｔｍａｘ为１～３ｈ，ｔ１／２为８～１２ｈ。体内分布广泛，较少通过血－脑脊液屏障，在肺、脾、肾中含量较高。主要经肝脏代谢，降解物经肾脏由尿液排出体外。

【作用与用途】本品为哌啶类抗组胺药，在体内与组胺竞争效应细胞上Ｈ１受体，使之丧失与Ｈ１受体结合的机会，从而抑制过敏反应的发生。临床主用于荨麻疹、支气管哮喘、过敏性鼻炎、花粉热等过敏性疾患。

【用法与用量】口服：２．５ｍｇ，２～３次／ｄ，一日量一般不超过１０ｍｇ。儿童用药量酌减。

【不良反应】偶有恶心、不适等反应。

【制剂与规格】胶囊剂：２．５ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者忌用。

２．如发生恶心、不适等，减量或停药，上述症状可自行消失。

３．前列腺增生、膀胱颈梗阻、高血压、心脏病、甲状腺功能亢进、慢性阻塞性肺病患者及老人与１２岁以下儿童慎用。

苯茚胺Ｐｈｅｎｉｎｄａｍｉｎｅ

其他名称：抗敏胺，治肤宁，使肤宁。

【药代动力学】口服易吸收，体内分布广泛，可透过血－脑脊液屏障。大部分经肝脏代谢，主要代谢产物为苯酚，还有少量脱甲基苯茚胺，亦有少量原形药物，其后主要经尿液排出体外。

【作用与用途】本品为组胺Ｈ１受体拮抗剂，其抗组胺作用较异丙嗪弱，另有中度抗胆碱作用。本品无中枢神经抑制作用，相反却有轻度中枢神经兴奋作用，所以用药期间无嗜睡现象。局部应用止痒效果好。临床主用于皮肤黏膜的过敏性疾病，如花粉症、过敏性鼻炎、支气管哮喘、蚊虫叮咬等。单独或配合其他药物，还可治疗帕金森病和伤风感冒等。

【用法与用量】口服：２５～５０ｍｇ，２～３次／ｄ。

【不良反应】可见口干、失眠、食欲不振、恶心、呕吐、尿潴留等。

【制剂与规格】片剂：２５ｍｇ。软膏剂：１０ｇ（５％）。

【注意事项】

１．因本品对黏膜有一定刺激，应避免在黏膜处使用。

２．服用本品期间不宜饮酒。

３．由于个体对药物的反应性不同，个别人在用药中会有药物镇静作用发生，遇此应避免车辆驾驶或高空作业。

【药物相互作用】

１．本品有显著的抗胆碱作用，可减弱胆碱酯酶抑制剂（如新斯的明、地美溴铵、依可碘酯等）的缩瞳效果。

２．如与儿茶酚胺类药物合用，可延长本品的升压时间。

（三）第三代Ｈ１受体拮抗剂

这是新一代抗组胺药，是在第二代的基础上通过加工改进而成，进一步提高疗效，降低毒副作用，更完善地适应临床需要。

左西替利嗪Ｌｅｖｏｃｅｔｉｒｉｚｉｎｅ

其他名称：左旋西替利嗪，Ｘｙｚａｌ，Ｘｕｓａｌ，迪皿。

【药代动力学】口服吸收迅速，０．７～１ｈ达血浆浓度峰值，生物利用度为９６％以上，如与食物同服用可使本品达峰时间延长，且其峰浓度降低２０％左右。在脑中浓度不及血浆浓度的１／１０。本品不经肝脏代谢，ｔ１／２为７～８ｈ，绝大部分以药物原形经肾脏排出（８５％），少量１３％经粪便排出体外。

【作用与用途】本品为西替利嗪的单一光学异构体，与西替利嗪相比，起效快，作用强而持久，并无镇静、嗜睡等中枢神经抑制症状，亦无引起心律失常的弊端。临床常用于过敏性鼻炎、荨麻疹、皮肤瘙痒等病的治疗。

【用法与用量】口服：５ｍｇ，１次／ｄ，２～６岁儿童减半。

【不良反应】临床应用中，一般未发现明显的不良反应。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】应用人群广泛，孕妇、儿童（包括婴儿）应用亦比较安全。

【药物相互作用】本品发生药物相互作用的可能性远低于西替利嗪右旋体。

地洛他定Ｄｅｓｌｏｒａｔａｄｉｎｅ

其他名称：地氯雷他定，地恒赛。

【药代动力学】稳态药代动力学研究表明：本品累积因子为１．１～１．６，ｔ１／２为１９～３４．６ｈ，并与给药频率一致，多剂量与单剂量给药，其表观分布容积与消除半衰期没有显著差异，生物利用度不受食物影响。

【作用与用途】本品为氯雷他定在体内的活性代谢物，具有选择性拮抗外周Ｈ１受体的作用，且可抑制炎性介质的释放。对Ｈ１受体的亲和作用是氯雷他定的１０～２０倍，且无镇静与抗胆碱作用。临床常用于过敏性鼻炎、慢性荨麻疹及其他过敏性疾病的治疗。

【用法与用量】口服：５ｍｇ，１次／ｄ，１２岁以上儿童同成人量。

【不良反应】本品一般无氯雷他定的头痛、眩晕、瘙痒、口干、嗜睡等不良反应。

【制剂与规格】片剂：５ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏、严重高血压或冠心病、甲状腺功能亢进患者禁用。

２．前列腺肥大、尿潴留或膀胱颈部梗阻、青光眼、肝功能不全者慎用。

３．在做皮试前２４～４８ｈ，不得应用本品。

【药物相互作用】本品与红霉素、酮康唑等合用，不存在相互作用，不引起患者ＱＴｃ间期延长和其他心血管系统不良反应。

非索非那定Ｆｅｘｏｆｅｎａｄｉｎｅ

其他名称：非索那定，阿特拉（ＲＡＬＴＩＶＡ）。

【药代动力学】口服吸收迅速，１～３ｈ达血药浓度峰值，蛋白结合率为６０％～７０％，不透过血－脑脊液屏障。仅有约５％剂量经肝脏代谢为酮酸代谢物，绝大部分以原形由尿（１１％）和粪便（８０％）排出体外。ｔ１／２约为１４．４ｈ。

【作用与用途】本品是特非那定的活性代谢产物，为广谱、高效的外周Ｈ１受体拮抗药。不能透过血－脑脊液屏障，无镇静作用，不良反应小，尤其对心脏的毒性作用发生率低，并可减轻药物对肝脏的损伤，因而适用于肝功能衰竭患者。临床主用于过敏性鼻炎与慢性荨麻疹等过敏性疾患。

【用法与用量】口服：①成人和１２岁以上的儿童和老人，季节性过敏性鼻炎推荐剂量为一次１２０ｍｇ（２片），１次／ｄ；慢性特发性荨麻疹推荐剂量为一次１８０ｍｇ（３片），１次／ｄ。肾功能不全者的首剂量为一次６０ｍｇ（１片），１次／ｄ，老人和肝损害患者不需要调整剂量。②６～１１岁儿童，季节性过敏性鼻炎和慢性特发性荨麻疹推荐剂量为一次３０ｍｇ（半片），２次／ｄ。肾功能不全者的首剂量为一次３０ｍｇ（半片），１次／ｄ。

【不良反应】在对照性临床研究中，最常报道的盐酸非索非那定的不良反应是头痛、头昏、疲倦、恶心、消化不良。这些不良反应与安慰剂组观察到的相似。其中疲倦发生率为１．３％，恶心和消化不良发生率为１．６％，头痛和白细胞增多发生率为１．５％。目前尚未见到有关盐酸非索非那定引起严重心脏毒性的报道。

【制剂与规格】片剂：６０ｍｇ。

【注意事项】

１．本品过量（如＞６００ｍｇ，２次／ｄ）未见不良反应发生。

２．血液透析不能有效消除血液中非索非那定含量。

【药物相互作用】

１．本品不经肝脏生物转化，因此它与依赖肝脏代谢的药物间不存在相互作用。

２．与含铝或氢氧化镁凝胶剂合用，会降低本品的生物利用度。

３．与红霉素或酮康唑合并应用，会使本品的血药浓度增加２倍，但不良反应发生率未增加，且不使ＱＴ间期延长。但是，本品对红霉素与酮康唑的药代动力学没有影响。

４．与奥美拉唑间未见相互作用。

奥洛他定Ｏｌｏｐａｔａｄｉｎｅ

其他名称：帕坦洛（Ｐａｔａｎｏｌ）。

【药代动力学】动物实验表明，给药和大鼠口服本品后，ｔｍａｘ分别为１ｈ和０．５ｈ，１２０ｈ后尿中排出量分别为６５％和４８％。

【作用与用途】本品为相对选择性Ｈ１受体拮抗剂及肥大细胞膜稳定剂，抑制炎症细胞因子和化学介质的释放。临床主用于荨麻疹、湿疹、皮肤瘙痒症、哮喘和季节性过敏性鼻炎等，滴眼液用于过敏性结膜炎。

【用法与用量】

１．口服５ｍｇ，１次／ｄ。防治哮喘，１０～２０ｍｇ，１次／ｄ。

２．滴眼每次１～２滴，２次／ｄ（应间隔６～８ｈ）。

【不良反应】

１．可见头痛、嗜睡、倦怠，似感冒症状等。

２．滴眼可有刺痛、烧灼感，充血、眼干、瘙痒、角膜炎及眼睑水肿等。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。滴眼剂：５ｍｇ（５ｍＬ）。

【注意事项】

１．对本品过敏者禁用；儿童、孕妇与哺乳期妇女慎用。

２．应用滴眼液时，应摘掉隐形眼镜。

二、Ｈ２受体拮抗剂

Ｈ２受体拮抗剂可选择性拮抗Ｈ２受体，并具有免疫调节作用，可逆转组胺的免疫抑制作用，对治疗皮肤黏膜的变态反应有效，如与Ｈ１受体拮抗剂合用，二者有协同作用。临床常用于治疗荨麻疹及系统性疾病所伴发的皮肤瘙痒等；另常应用其免疫修复作用和抗病毒作用，治疗带状疱疹与单纯疱疹等。但是临床上由于其有较强的抑制胃液分泌作用，则多用于消化性溃疡等病的治疗。

临床常用的Ｈ２受体拮抗剂有西咪替丁、雷尼替丁、法莫替丁、罗沙替丁、尼扎替丁等，可详见第七章消化系统药物的相关内容。

第二节 过敏反应介质阻断药

此类药物可稳定肥大细胞的细胞膜，阻断组胺、慢反应物质（ＳＡＳＡ），缓激肽等生物活性物质的释放，从而达到抗过敏效果。

色甘酸钠ＳｏｄｉｕｍＣｒｏｍｏｇｌｉｃａｔｅ

其他名称：Ｃｒｏｍｏｌｙｎ，色甘酸二钠，咳乐钠，咽泰（Ｉｎｔａｌ）。

【药代动力学】口服、灌肠在胃肠道可维持高浓度，胃肠道吸收仅１％左右，ｔｍａｘ为０．２５～０．５ｈ，ｔ１／２为１～１．５ｈ，药效可维持６ｈ。吸入后有８％～１０％进入肺内，经支气管和肺泡吸收，在体内无蓄积作用，后以原形经胆汁与肾脏排出体外。在肠道未吸收部分，由粪便排出体外。

【作用与用途】本品可稳定肥大细胞膜，阻止过敏介质的释放，从而达到抗过敏效果。临床主用于过敏性鼻炎、花粉症等，亦有用于溃疡性结肠炎和直肠炎等病。

【用法与用量】

１．口服成人每次０．１～０．６ｇ，小儿每次２～１０ｍｇ／ｋｇ，３次／ｄ。

２．干粉吸入成人每次２０ｍｇ，小儿每次５～１０ｍｇ，４次／ｄ。

３．灌肠成人每次０．２ｇ，小儿每次０．１～０．２ｇ。

【不良反应】有口干、咽痒等感觉，偶有皮疹发生。

【制剂与规格】胶囊剂：２０ｍｇ。气雾剂：１４ｇ（内含０．７ｇ）。滴鼻液：２％（１０ｍＬ）。软膏剂：５％、１０％。滴眼液：２％（８ｍＬ）（内含０．１６ｇ）、４％（８ｍＬ）（内含０．３２ｇ）。

【注意事项】

１．肝肾功能不全者及孕妇慎用。

２．治疗时在获得明显疗效后，应逐步减量，不可突然停药。

３．少数患者在干粉吸入后，咽部与气管有刺痛感，甚至产生支气管痉挛，出现恶心、口干、气急、咳嗽、胸闷等，因此，常需与小剂量异丙肾上腺素合用。

酮替芬Ｋｅｔｏｔｉｆｅｎ

其他名称：甲哌噻庚酮（Ｚａｄｉｔｅｎ），赛哌酮。

【药代动力学】口服经胃肠道吸收迅速，１ｈ后即可在血液中测得本品原形及代谢产物，３～４ｈ达血药浓度峰值，ｔ１／２为２２ｈ。在体内一部分经肝脏代谢，大部分与葡萄糖醛酸结合，１０％脱甲基化。其后药物以原形或其代谢产物形式经尿液（６０％）与粪便、汗液排出体外。儿童代谢比成人快。

【作用与用途】本品既有很强的组胺Ｈ１受体拮抗作用，又能抑制支气管黏膜下肥大细胞释放过敏介质，抑制嗜碱性粒细胞释放组胺及慢反应物质，产生很强的抗过敏作用。临床主用于荨麻疹、湿疹、过敏性鼻炎、过敏性结膜炎等，且对各种类型的支气管哮喘也有治疗作用。

【用法与用量】口服：１ｍｇ，２次／ｄ，体重在４０ｋｇ以下者应酌减量。

【不良反应】不良反应有嗜睡、乏力、口干、头晕等。

【制剂与规格】片剂：０．５ｍｇ、１ｍｇ。胶囊剂：０．５ｍｇ、１ｍｇ。

【注意事项】用药期间应避免从事高空作业与车辆驾驶等。

【药物相互作用】

１．饮酒或与中枢神经镇静催眠药合用，会增强其中枢抑制作用。

２．与降糖药合用，可致血小板减少。

３．与茶碱合用，可增加茶碱的支气管扩张作用，同时尚可抵消茶碱的兴奋作用。

４．如应用时间久，可减少皮质激素的抗过敏药量。

曲尼司特Ｔｒａｎｉｌａｓｔ

其他名称：利喘平，利喘贝，肉桂氨茴酸，Ｒｉｚａｂｅｎ。

【药代动力学】口服吸收迅速，ｔｍａｘ为２～３ｈ，２４ｈ后血药浓度明显下降，ｔ１／２约为８．６ｈ。给药后４ｄ内由肝脏代谢，其代谢产物主要是４－脱甲基产物与硫酸和葡萄糖醛酸结合体。后经尿液排出体外。

【作用与用途】本品为新的抗变态反应药，通过抑制肥大细胞脱颗粒，阻止组胺和其他化学介质的释放而起到抗过敏作用。对Ａｒｔｈｕｓ反应亦有效。临床主要用于支气管哮喘、过敏性鼻炎、湿疹及其他过敏性疾病。

【用法与用量】口服：０．１ｇ，３次／ｄ；小儿日量５ｍｇ／ｋｇ，分３次口服。

【不良反应】偶有皮疹、瘙痒等过敏性反应发生，有时尚可见胃肠道反应和肝功能损害，少数情况下还可见尿频、尿痛和血尿等。

【制剂与规格】片剂：１００ｍｇ。胶囊剂：１００ｍｇ。颗粒剂：０．１ｇ／ｇ。

【注意事项】

１．孕妇与肝病患者慎用。

２．长期应用应注意肝功能与血常规改变。

３．由于本品起效慢，用于哮喘发作时，应先用其他药物控制症状。

【药物相互作用】皮质激素依赖的患者，应用本品后可逐渐减少皮质激素用量，但不可突发停药。

氨来占诺Ａｍｌｅｘａｎｏｘ

其他名称：氨来仙司，舒尔法（Ｓｏｌｆａ）。

【药代动力学】健康成人口服５０ｍｇ，ｔｍａｘ为０．９ｈ，ｔ１／２为２．６ｈ，大部分在给药１１ｈ内由尿液排出体外。

【作用与用途】本品能抑制肥大细胞释放组胺，提高细胞内ｃＡＭＰ的水平，且能抑制白三烯的生成，并拮抗白三烯引起的平滑肌收缩。临床主用于支气管哮喘等症。

【用法与用量】口服：２５～５０ｍｇ，３次／ｄ。

【不良反应】可引起恶心、呕吐、头痛、眩晕、心悸、腹痛、皮肤瘙痒，以及氨基转移酶、尿素氮与嗜酸性粒细胞升高等。

【制剂与规格】片剂：５０ｍｇ。

【注意事项】

１．孕妇、哺乳期妇女、婴幼儿及儿童慎用。

２．本品对已经发作的症状不能迅速缓解，必须预先用药。

３．治疗支气管哮喘期间如出现哮喘大发作，应给予支气管扩张药或皮质激素治疗。

４．在停用本品时应注意复发的可能。

【药物相互作用】本品与皮质激素长期配合治疗的患者，在减少皮质激素用量时，需小心监护。

扎鲁司特Ｚａｆｉｒｌｕｋａｓｔ

其他名称：安可来。

【药代动力学】口服吸收良好，３ｈ达血浆浓度峰值，血浆蛋白结合率为９９％，ｔ１／２为１０ｈ，主要由粪便（８９％）排出体外，另由尿液（１０％）排出体外。如与食物同服，生物利用度减低幅度达４０％。药代动力学在正常人群与肾功损害患者无显著差异。

【作用与用途】本品为白三烯受体拮抗剂，能有效地预防白三烯多肽所致的血管通透性增加而引起的血管水肿，同时抑制白三烯多肽产生的气道嗜酸性粒细胞浸润，减少气管收缩和炎症，从而缓解哮喘症状。本品具有高度的选择性，仅作用于白三烯受体，不影响前列腺素、血栓素、胆碱能及组胺受体。临床主用于哮喘的预防和治疗。

【用法与用量】口服：２０ｍｇ，２次／ｄ，以后可将剂量逐步增加至４０ｍｇ，２次／ｄ，可获最佳疗效。预防哮喘应持续用药。【制剂与规格】片剂：２０ｍｇ。

【注意事项】

１．对本品过敏者及１２岁以下儿童禁用；肝功能不全者、孕妇与哺乳期妇女慎用。

２．在哮喘缓解期或急性发作期，通常应维持治疗。

【药物相互作用】在应用本品治疗哮喘过程中，如欲减少皮质激素用量应慎重，不宜用本品突然替代皮质激素的治疗。

孟鲁司特钠ＭｏｎｔｅｌｕｋａｓｔＳｏｄｉｕｍ

其他名称：平奇，顺尔宁。

【药代动力学】口服吸收迅速且完全，成人空腹口服１０ｍｇ后，ｔｍａｘ为３ｈ，平均口服生物利用度为６４％，普通饮食对口服生物利用度与血浆浓度峰值无影响。在体内９９％与血浆蛋白结合，极少量可透过血－脑脊液屏障，在用药２４ｈ后，所有组织中放射标记物量极少。在体内几乎被完全代谢，后经胆汁排泄。ｔ１／２为２．７～５．５ｈ。在口服剂量高于５０ｍｇ的范围内，其药代动力学近似线性关系，未发现清晨与夜晚服用本品的药代动力学差异。

【作用与用途】本品为白三烯受体拮抗剂，是一种新的抗哮喘药，兼具抗炎症与支气管扩张作用。临床主用于过敏性哮喘和过敏性鼻炎等。

【用法与用量】口服：１０ｍｇ，１次／ｄ；６～１４岁儿童５ｍｇ，１次／ｄ。

【不良反应】偶有皮疹、瘙痒、嗜睡、兴奋，烦躁、失眠、感觉异常、恶心、呕吐、腹泻、关节痛、肝功能异常、心悸、水肿等。

【制剂与规格】片剂：１０ｍｇ。咀嚼片：５ｍｇ。

【注意事项】

１．本品治疗急性哮喘发作的疗效尚未确定，因此不能应用于急性哮喘发作。

２．在接受本品治疗的患者，在减少全身皮质激素用量时，应逐渐减量，并要做好适当的临床监护。

３．孕妇、哺乳期妇女与６个月以下婴儿不推荐应用（因缺乏这方面研究资料）。

【药物相互作用】

１．在药物相互作用研究中，推荐剂量的本品不对下列药物产生临床意义的药代动力学影响：茶碱、泼尼松、泼尼松龙、口服避孕药、特非那定、地高辛和华法林。

２．合并使用苯巴比妥的患者中，孟鲁司特钠的药－时曲线下面积减少大约４０％，但不推荐调整本品的使用剂量。

第三节 钙剂

钙剂也是一种经典的抗过敏药，由于钙离子可增加毛细血管的致密性，降低血管的通透性，减少血浆渗出，从而缓解过敏症状。常用的钙剂有葡萄糖酸钙、氯化钙、乳酸钙、维丁胶性钙、果糖酸钙（戊酮酸钙）、钙素母等。其中葡萄糖酸钙、氯化钙及果糖酸钙可静脉注射，用于抗过敏。

葡萄糖酸钙ＣａｌｃｉｕｍＧｌｕｃｏｎａｔｅ

【药代动力学】血浆中的钙４５％与血浆蛋白结合，正常人血清钙浓度为２．２５～２．５ｍｍｏｌ／Ｌ，在人体内由甲状旁腺素、降钙素、维生素Ｄ的活性代谢物维持血钙含量的稳定性。钙主要（约８０％）由粪便排出体外，其余由尿液排出，亦可分泌入汗液、胆汁、乳汁与唾液之中。

【作用与用途】本品能增加毛细血管的致密性，降低细胞膜的通透性，使之渗出减少，具抗过敏作用。钙还可维持神经肌肉的正常兴奋性。临床主用于荨麻疹、血管性水肿、湿疹与血清病等。

【用法与用量】

１．口服成人０．５～２ｇ，小儿０．３～１ｇ，３次／ｄ。

２．静脉注射成人１ｇ，小儿０．５～１ｇ，新生儿５０ｍｇ／ｋｇ，在静脉注射时，以葡萄糖注射液稀释后，缓慢注射。

【不良反应】静脉注射常有发热感觉，如注射速度快，可致心律失常，甚至骤停，少数患者尚可发生一过性失音和过敏性休克。

【制剂与规格】片剂：０．３ｇ、０．５ｇ。注射液：１ｇ（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．静脉注射时不得将药液露出血管外，以免发生局部红肿、疼痛。

２．不宜用于肾功能不全与呼吸性酸中毒的患者。

【药物相互作用】

１．禁与氧化剂、枸橼酸盐、可溶性碳酸盐、磷酸盐及硫酸盐类药物配伍。

２．与噻嗪类利尿药同用，可增加肾脏对钙的重吸收而致高血钙症。

３．如与强心苷类药物（如洋地黄等）合用，可使心脏毒性增强。

第四节 糖皮质激素

糖皮质激素是临床最常用的，而且是最重要的一种抗过敏反应药，特别在紧急或危重情况下，糖皮质激素往往为首选。它所具有的强大抗炎作用与免疫抑制作用，可以防止和阻止免疫性炎症反应和病理性免疫反应的发生，因此，它对任何类型的变态反应性疾病几乎都有效。临床主用于各种过敏反应性疾病，如血管性水肿、急性荨麻疹、接触性皮炎、血清病、过敏性休克、严重输血反应、血小板减少性紫癜、重症支气管哮喘等。尽管本品对缓解急性症状有效，但如长期用药，其副作用不可忽视，应采取相应措施，以防止或尽量减少其不良反应的发生。

常用的糖皮质激素类药物有泼尼松、甲泼尼松、倍他米松、丙酸倍氯米松、得宝松、泼尼松龙、氢化可的松、地塞米松等，具体内容详见第九章第五节“肾上腺皮质激素类药物”。

第五节 组胺和粉尘螨注射剂

组胺是过敏介质，粉尘螨是一种强烈的抗原物质，它们都是过敏反应的“元凶”，但是用其小量注射，反复刺激机体，可逐渐提高机体的耐受性，从而达到脱敏目的。不过本法只有在其他方法治疗无效时才可采用。

组胺Ｈｉｓｔａｍｉｎｅ

【药代动力学】口服给药很快在胃中失活，如皮下、肌内注射给药，作用快速而短暂。组胺在体内通常与肝素和蛋白质结合，以复合物形式存在于肥大细胞与嗜碱性粒细胞之中，仅在某种特异抗原刺激下释放出来而引起一系列病理性反应。组胺在体内主要经甲基化和氧化而被代谢失活。尿中以原形排出仅２％～３％。

【作用与用途】组胺本系自身活性物质之一，天然组胺以结合型无活性形式存在于细胞之中，仅在某些特异抗原刺激下释放出来，引起过敏反应，是一种过敏性疾病的病理介质。但是可采用小剂量组胺稀释液对患者进行反复递增注射，从而可提高机体对组胺的耐受性，以达到脱敏的目的。临床主要于过敏原因不明的患者，如慢性久治不愈的荨麻疹等。

【用法与用量】三角肌皮下注射：以１∶１０００００浓度０．１ｍＬ开始，每次递增０．１ｍＬ，每周两次，５周后换以１∶１００００浓度０．１ｍＬ注射，以上法递增至１ｍＬ，依此类推其量增至１∶１０浓度１ｍＬ。如疗效明显，可用１∶１０浓度０５ｍＬ维持，并逐渐延长间隔时间以至完全停药。整．个过程，视患者情况而定，一般为１～２年。

【不良反应】偶有局部红肿、皮疹或者原发病加重现象发生。

【制剂与规格】注射液：１ｍｇ。

【注意事项】

１．疗程中视患者情况而定，注意不可将药液注入血管中，以防强烈过敏反应发生。

２．孕妇、支气管哮喘及高度过敏的患者禁用。

【药物相互作用】抗组胺药对本品有抑制作用，为达满意的治疗效果，在治疗过程中不宜加用抗组胺药。

粉尘螨注射液

【作用与用途】本品是由粉尘螨提取的有效抗原，为一种强型的过敏原。以本品小量反复刺激，从而提高机体的耐受性，达到脱敏目的。临床主用于慢性荨麻疹、过敏性哮喘、过敏性鼻炎、异位性皮炎、泛发性湿疹等。

【用法与用量】皮下注射，一日１次，１５次为１个疗程：在第１～３周用１∶１０００００浓度，各周剂量分别为０．３ｍＬ、０．６ｍＬ、１０ｍＬ；．４～６周用１∶１００００浓度，各周剂量同上；７～１５周用１∶５０００浓度，前２周用０．３ｍＬ，以后每周用１．０ｍＬ。如疗程结束时效果明显，可改用维持量，每２周１次，每次１∶５０００浓度１．０ｍＬ。儿童以２５周为１个疗程；１～１０周用１∶１０００００浓度，自０．１ｍＬ开始，每周递增０．１ｍＬ；１１～２０周用１∶１００００浓度，自０．１ｍＬ开始，每周递增０．１ｍＬ；２１～２５周，用１∶５０００浓度，各周剂量分别为０．６ｍＬ、０．７ｍＬ、０．８ｍＬ、０．９ｍＬ、１．０ｍＬ，如疗程结束时疗效明显，可改用维持量，每２周１次，每次１∶５０００浓度，１．０ｍＬ。

【制剂与规格】注射液：１∶１０００００（１ｍＬ）、１∶５０００（１ｍＬ）。

【不良反应】可引起局部红肿、皮疹、轻度哮喘或过敏性休克等。

【注意事项】

１．不宜用于６岁以下儿童；心肾功能不全患者禁用。

２．凡注射后２４ｈ内出现局部红肿、皮疹反应者，下次注射剂量应减半或者不再增加剂量。

３．停药２周以上，如再次使用，仍应以小剂量开始。

４．本品应在医生指导下使用，注射前并应以１∶１０００００浓度０．１ｍＬ先做皮试，再决定应用与否。

（孟作仁）


第二十五章 放射科用药

空气Ａｉｒ

【药代动力学】空气溶解度小，吸收慢，可通过口或肛门排出。

【作用与用途】作为低密度对比剂，常用于胃肠道气钡双重造影及ＣＴ检查，脑室、椎管、关节腔、纵隔、腹腔、盆腔、膀胱及腹膜后空气造影现已少用。

【用法与用量】胃腔空气用量一般为７００～１０００ｍＬ，大肠充气一般２００～１５００ｍＬ，空气用量依具体情况而定。

【不良反应】常见反应为腹部胀痛，最严重的不良反应是胃肠道气体压力过大，引起胃肠道穿孔并进入腹腔，并发感染。

【注意事项】

１．注气时应缓慢注入，防止压力过大引起胃肠穿孔。

２．肠梗阻患者禁用。

二氧化碳ＣａｒｂｏｎＤｉｏｘｉｄｅ

二氧化碳的药代动力学、作用与用途、用法与用量、不良反应均同空气。

【注意事项】溶解度大，吸收快，需尽快完成检查。

氧气Ｏｘｙｇｅｎ

氧气的作用与用途同空气及二氧化碳，用法与用量及注意事项同空气。

水Ｗａｔｅｒ

水作为口服造影剂用于胃肠道ＣＴ检查，亦可用来灌肠结合静脉注射碘对比剂做清洁结肠的ＣＴ检查。由于水不存在过敏反应，适用于任何患者。其缺点是由于水与胃肠壁的密度差值大小，不能形成明显的对比效果，故需同时行静脉内注射碘对比剂以增强效果。另外，水作为造影剂对胰头的显示效果欠佳，可使胃、十二指肠与胰的界限结构不清。再者水进入小肠后很快与小肠内容物混合而被吸收而失去其造影剂的作用。

油剂Ｏｉｌ

油剂通常采用１２．５％～２５％的乳化植物油加调味剂混合而成。常用的植物油有玉米油、黄豆油等。制成的油剂ＣＴ值为－２５～－１０ＨＵ。密度均匀，性质稳定，胃肠道壁的显示非常满意，同时静脉内注入含碘造影剂增加，则显示效果更佳。服用参考剂量为５００～７００ｍＬ，其优点是对比鲜明，油气之间密度反差不明显。主要的缺点是患者不乐于接受，部分患者出现恶心、呕吐、腹痛和腹泻等不良反应。急性胰腺炎、糖尿病、高血脂和胆囊病变患者不宜采用。

硫酸钡ＢａｒｉｕｍＳｕｌｆａｔｅ

【药代动力学】本品口服或灌入胃肠道后不被吸收，以原形从粪便排出。进入支气管后大部分咳出，少量进入肺泡，沉积于肺泡壁，或被吞噬细胞吞噬运送到肺间质和淋巴系统，但速度十分缓慢，故不宜用作支气管造影。

【作用与用途】硫酸钡干混悬剂适用于食管、胃、十二指肠、小肠，以及结肠的单、双对比造影检查。

【用法与用量】通常采用的引入方式有口服、小肠灌肠和结肠灌肠等。①食管检查：口服浓度６０％～２５０％（Ｗ／Ｖ），１５～６０ｍＬ钡剂，可立即观察食管及其蠕动情况；在服钡剂前，先服产气药物，可作食管双对比检查。②胃及十二指肠双对比检查：禁食６ｈ以上，口服产气药物，待胃内产生二氧化碳３００～５００ｍＬ后，可先口服浓度２００％～２５０％（Ｗ／Ｖ）、黏度１５０～３００ｍＰａ·Ｓ的钡剂７０～１００ｍＬ，令患者翻转数圈，让钡剂均匀涂布于胃黏膜即可，如有必要可再加服１５０ｍＬ的钡剂；如在造影检查前２０ｍｉｎ给患者使用低张药物（如注射山莨菪碱或口服阿托品等），并口服清胃酶清洗胃液，再行双对比检查，胃黏膜表面结构可更清晰显示。③胃肠单对比随访检查：禁食６ｈ以上，口服浓度为（Ｗ／Ｖ）的钡剂２４０～４８０ｍＬ后，可立即观察胃与十二指肠４０％～１２０％的形态及蠕动情况；１５～３０ｍｉｎ后可观察小肠的形态及蠕动情况；１．５ｈ后可观察到所有小肠的形态及蠕动情况；２～６ｈ后可观察回盲区和右半大肠。④小肠灌肠检查：禁食８～１２ｈ，将浓度为３０％～８０％（Ｗ／Ｖ）的钡剂８００～２４００ｍＬ经特制导管直接导入十二指肠或近段空肠，行逐段小肠检查。⑤结肠灌肠检查：检查前１～３ｄ进流汁或半流汁饮食，必要时用适量泻剂，并于检查前１～２ｈ清洁肠道。经肛门插管入结肠，注入造影剂充盈整个大肠进行造影。注入浓度为２０％～６０％（Ｗ／Ｖ）钡剂后，进行透视和摄片，为单对比造影；然后排出大部分钡剂，再注入气体充盈大肠，为双对比造影。行直接大肠双对比造影时，先通过导管注入浓度为６０％～８０％（Ｗ／Ｖ）的钡剂１５０～３００ｍＬ，转动体位并注入气体，使钡剂和气体充盈整个大肠，行双对比造影。为取得良好效果，往往在注入造影剂之前，肌内或静脉注射胰高血糖素或山莨菪碱之类低张药。

【不良反应】

１．口服钡剂可引起恶心、便秘、腹泻等症状；使用不当也可发生肠穿孔，继而发生腹膜炎症、粘连、肉芽肿，严重者也可致死。

２．钡剂大量进入肺后，可造成机械刺激和炎症反应，早期引起异物巨细胞、上皮样细胞和单核细胞浸润，以后在沉积的钡剂周围发生纤维化，形成钡结节。

【注意事项】

１．硫酸钡必须严格按药典规定检查，不得含有可溶性钡盐。

２．下列情况禁用本品做口服胃肠道检查：急性胃肠穿孔、近期内食管静脉破裂大出血、结肠梗阻、咽麻痹。

３．下列情况慎用本品做口服胃肠道检查：急性胃及十二指肠出血、小肠梗阻、习惯性便秘。

４．下列情况慎用本品做结肠灌肠检查：结肠梗阻、习惯性便秘、巨结肠、重症溃疡性结肠炎、结肠套叠。

【药物相互作用】检查前３ｄ禁用含高原子量元素的药物如铋剂及钙剂；检查前１ｄ禁用对胃肠道有影响的药，如阿托品、抗酸药及泻药。

碘化油ＩｏｄｉｎａｔｅｄＯｉｌ

【药代动力学】口服后在肠道被碱性肠液分解而析出游离碘，被吸收后经肾脏排泄。部分可以类似脂肪的吸收消化。肌内注射碘化油，主要贮留原处，缓慢释碘入血后，再分布至甲状腺和脂肪组织内。本品口服ｔ１／２为１．６个月，肌内注射则为５．７个月。

【作用与用途】本品为Ｘ线诊断及治疗用阳性对比剂，注入体内后由于能比周围软组织结构吸收更多Ｘ线，从而在Ｘ线照射下形成密度对比，显示出所在腔道的形态结构。适用于腮腺、颌下腺、上颌窦及窦道造影，也用于鼻窦、泪腺管及支气管、子宫输卵管、瘘管造影。亦可用于肝癌栓塞治疗。

【用法与用量】

１．支气管造影经气管导管直接注入气管或支气管腔内，成人单侧１５～２０ｍＬ（４０％），双侧３０～４０ｍＬ，宜加入５～１０ｇ磺胺调匀后用。

２．子宫输卵管造影经宫颈管直接注入子宫腔内，５～２０ｍＬ（４０％）。

３．各种腔室和窦道、瘘管造影依据病灶大小斟酌用量，直接注入。

４．肝癌栓塞治疗在肝肿瘤供血动脉做选择性插管，或肝总动脉插管，将与抗癌药混匀的碘化油５～１０ｍＬ注入。

【不良反应】

１．大量吞入碘化油可引起碘中毒，症状有厌食、恶心、呕吐、口内铜臭味、眼炎、鼻窦炎、唾液腺肿胀、流涎、喉部烧灼感、气急、胸闷、咳嗽、皮疹等。停药后其症状可渐消退，补充盐水有利碘排出。

２．碘化油进入肺泡、腹腔等组织内可引起异物反应，生成肉芽肿。

３．碘剂可能促使肺结核病灶恶化。

４．子宫输卵管造影有可能引起碘化油进入血液，发生肺动脉栓塞和盆腔粘连。

５．偶见过敏反应，主要表现为血管神经性水肿和呼吸道黏膜刺激、肿胀和分泌物增多等。

【制剂与规格】油注射液：３０％（２ｍＬ）、４０％（１０ｍＬ）。

【注意事项】

１．活动性肺结核、甲状腺功能亢进、子宫癌、子宫结核、有对其他药物或食物过敏史及过敏性疾病者慎用；对碘过敏、急性呼吸道感染或肺炎、高热、心肺肝疾病患者及孕妇禁用。

２．支气管、子宫输卵管造影者应先做口服碘过敏试验。支气管造影前要进行支气管表面麻醉，子宫输卵管造影时要控制注射量和压力。

碘番酸ＩｏｐａｎｏｉｃＡｃｉｄ

【药代动力学】口服后在胃内不溶解，在小肠内溶于碱性肠液中，依靠被动扩散透过肠黏膜被吸收。蛋白结合率高，主要与血浆清蛋白结合。在肝脏代谢，主要转化为不透Ｘ线的葡糖醛酸结合物（糖苷）。此类糖苷从胆汁排入肠道后不被再吸收。口服后４ｈ可在胆囊内出现，１４～１９ｈ胆囊显影最佳。肝外胆管可在服脂肪餐后１５～３０ｍｉｎ胆囊收缩时显影。本品主要经粪便和肾脏排泄，取决于血浆清蛋白结合率和肝、肾功能状况。蛋白结合率低或肝功能障碍时，生成的糖苷少，则主要经肾排泄，增加肾脏毒性。一般２４ｈ内可排出５０％，全部排出需５ｄ以上。

【作用与用途】Ｘ线诊断用阳性造影剂，用于胆囊及胆管造影。

【用法与用量】口服。成人常用量一次６片（３ｇ）。极量：２４ｈ内一次１２片（６ｇ）。小儿常用量：体重＜１３ｋｇ，按体重口服一次１５０ｍｇ／ｋｇ；体重１３～２３ｋｇ，口服一次４片（２ｇ）；体重≥２３ｋｇ，口服一次６片（３ｇ）。在Ｘ线检查前１０～１５ｈ（一般为造影前一日晚餐）进低脂或无脂饮食后服用本品，其后禁食，但宜多饮水。摄Ｘ线片前宜清洁灌肠排除肠道内存留的粪便和造影剂，禁用泻药清洁肠道。

【不良反应】

１．口服本品可出现恶心、呕吐、胃部烧灼感、腹绞痛、腹泻及排尿灼痛或困难等症状，严重者需对症治疗。

２．少数患者出现瘙痒、皮疹、荨麻疹、皮肤水肿及其他碘过敏反应，需及时处理。

３．偶见急性肾衰竭，主要发生在严重肝脏病变、胆管阻塞、失水、超剂量服用或同时使用其他造影剂时。

４．有引起血小板减少和紫癜的报道。

【制剂与规格】片剂：０．５ｇ。

【注意事项】

１．对碘或其他含碘造影剂过敏者对本品也可能发生过敏。因此，造影前应先做碘过敏试验。

２．造影时腹部多次接受Ｘ线照射，对胎儿不利，孕妇应用时应权衡利弊。

３．老年人对本品毒性影响较敏感，应避免在数日内连续使用或大剂量使用。

４．下列情况可影响胆囊显影：①考来烯胺，服用本品前至少停用１２ｈ以上。②胃肠功能紊乱。③严重肝功能损害。④肝管或胆囊管阻塞。

５．服用本品可对肝功能和甲状腺功能测定、尿液分析有影响。

６．下列情况慎用本品：有过敏体质或过敏性疾病（如哮喘等）病史、肝功能严重损害、肾功能减退、失水者，尤其是老年人或肝肾疾病患者，冠心病、甲状腺功能亢进、胆管炎、高尿酸血症、近期胃肠功能障碍者。

【药物相互作用】考来烯胺是一种碱性阴离子交换树脂，有强烈吸附作用，在服用本品同时使用考来烯胺可阻碍本品从肠道吸收，导致胆囊显影淡，甚至不显影，服用本品前至少停用１２ｈ以上。

泛影葡胺ＭｅｇｌｕｍｉｎｅＤｉａｔｒｉｚｏａｔｅ

【药代动力学】血管内使用泛影葡胺后，可快速分布于细胞外间隙，不渗入红细胞，并且不能通过正常的血－脑脊液屏障，血浆蛋白结合的量小于１０％。经肾小球滤过，ｔ１／２为１～２ｈ。肾功能受损患者，泛影酸盐也能经肝脏异位清除，但清除率明显降低。

【作用与用途】用于静脉和逆行性尿路造影；脑、胸、腹及四肢血管造影，静脉造影及ＣＴ。还可用于关节腔造影、瘘管造影、子宫输卵管造影、内镜逆行性胰胆管造影（ＥＲＣＰ）、涎管造影及其他检查。

【用法与用量】

１．心血管造影或主动脉造影经导管注入心腔，成人常用量４０～６０ｍＬ（７６％），或按体重１ｍＬ／ｋｇ，用压力注射器在２ｓ左右注入，重复注射或与其他造影同时进行时，总量不宜超过２２５ｍＬ。小儿常用量按体重１～１．５ｍＬ／ｋｇ（７６％），重复注射总量不宜超过４ｍＬ／ｋｇ，婴幼儿不超过3mL/kg。

2.冠状动脉造影 经导管注入，成人常用量一次4～10mL(76%)，可重复注射，需在心电图监护下注射。

3.脑血管造影 经导管颈总动脉内注入，成人常用量一次10mL(60%)，注射速度≤5mL/s。经导管椎动脉内注入，成人常用量一次6～10mL。

4.四肢动脉造影 经导管或经皮穿刺锁骨下动脉或股动脉注入，成人常用量10～40mL(60%)，2～3s注完。

5.肾动脉造影 经导管注入肾动脉内，成人常用量5～10mL(60%)。

6.腹腔动脉造影 经导管注入腹腔动脉内，成人常用量30～50mL(76%)，经压力注射器快速注入。

7.下肢静脉造影 经皮穿刺足背或外侧浅静脉注射，成人常用量20～100mL（30%～50%）。

8.上肢静脉造影 经皮穿刺前臂或手浅静脉注射，成人常用量20～50mL（30%～50%）。

9.CT增强扫描 50～150mL（60%或76%），静脉注射或滴注。

10.排泄性（静脉）尿路造影 静脉注射（常规法），成人常用量为20～40mL（60%或 76%）。小儿常用量为按体重0.5～1mL/kg（60%或76%）。或6个月以下5mL（60%）或4mL(76%）；6～12个月8mL(60%)或6mL(76%)；1～2岁10mL(60%)或8mL(76%)；2～5岁12mL(60%)或10mL(76%)；5～7岁15mL(60%)或12mL(76%)；7～10岁18mL(60%) 或14mL(76%)；10～15岁20mL(60%)或16mL(76%)。

11.静脉滴注 成人常用量按体重2.2mL/kg（60%或76%），加入等量5%葡萄糖注射液，快速滴注。老年人和心脏病患者速度减慢。肾功能减退者在48h内不宜重复造影。

12.逆行肾盂输尿管造影 30%经输尿管导管缓慢注入，成人常用量单侧10～15mL(30%)。

13.子宫输卵管造影 经宫颈口注入，10mL(76%)。

14.术中或术后T管胆管造影 10mL（60%）。

15.经皮肝穿刺胆管造影 20～40mL（60%）。

【不良反应】可能出现恶心、呕吐、流涎、眩晕、荨麻疹等反应。

【制剂与规格】３２．５ｇ（５０ｍＬ）、６５ｇ（１００ｍＬ）。

【注意事项】

１．本品和其他含碘造影剂可引起过敏反应，并有交叉过敏现象，在应用前应做碘过敏试验。

２．本品可通过胎盘并分布到胎儿组织中，造影时腹部多次接受Ｘ线照射，对胎儿不利，孕妇使用时应权衡利弊。

３．婴儿注入后较易产生惊厥，发绀婴儿注入本品后易发生呼吸困难、心率缓慢、心律失常、显著疲倦。

４．使用后出现恶心、呕吐、流涎、眩晕、荨麻疹等反应时，应减慢注射速度，反应严重者停止注射。

５．由于本品具有渗透利尿作用，可使脱水状况加重，对已有脱水状况、多尿、尿少或糖尿病患者须加以注意，宜在注射前补充足量水分。

６．对诊断的干扰：①影响甲状腺功能测定。②酚磺酞排泄试验。③血液中白细胞、红细胞计数可以减少。④凝血酶原时间、凝血激酶时间延长。⑤血清氨基转移酶（ＡＬＴ、ＡＳＴ）可有暂时性轻度升高。⑥用直接法胰胆管造影后，血清淀粉酶可在６～１８ｈ出现增高。

【药物相互作用】

１．经肾排泄的血管内Ｘ线对比剂的使用可以引起一过性的肾功能损伤。这可以导致服用双胍类药物的患者发生乳酸性酸中毒。作为预防，双胍类药物应在对比剂使用前４８ｈ停止使用至对比剂使用后至少４８ｈ，肾功能恢复正常后才能重新服用。

２．接受β受体阻断药的患者，特别是有支气管哮喘的患者，过敏反应可能加重。

３．接受白介素治疗的患者，对比剂迟发反应（如发热、皮疹、流感样症状、关节疼痛和瘙痒）的发生率较高。

４．使用含碘对比剂后，甲状腺组织摄取诊断甲状腺异常的放射性核素的能力降低可达２周，个别病例甚至更长。

胆影葡胺ＭｅｇｌｕｍｉｎｅＡｄｉｐｉｏｄｏｎｅ

【药代动力学】本品主要供静脉注射用，但皮下、胆囊或子宫黏膜均能吸收，肠道吸收不佳。蛋白结合率很高，主要与血浆清蛋白结合。静脉注射后迅速广泛分布到各组织的细胞外液。本品主要从肝胆系统排泄，肝功能正常者在３～４ｄ从粪便中排出５２％～７２％；肝肾功能都正常者２４ｈ内经肾排泄１０％～１５％；肝功能受损者经肾排出增多，结合型不能通过肾小球滤出。

【作用与用途】用于胆管和胆囊造影，也可用于子宫输卵管造影。

【制剂与规格】０．３ｇ（１ｍＬ）、６ｇ（２０ｍＬ）、１０ｇ（２０ｍＬ）。

【用法与用量】静脉胆管和胆囊造影：①静脉注射，成人（３０％）２０ｍＬ，肥胖或胆囊功能较差者用（５０％）２０ｍＬ，缓慢注射１０ｍｉｎ以上。小儿按体重（３０％）０．６ｍＬ／ｋｇ，不超过３３ｍＬ。推荐以等量的５％葡萄糖注射液稀释后注射，可减少反应。②静脉滴注，成人按体重１ｍＬ／ｋｇ，加入５％葡萄糖注射液１５０ｍＬ，缓慢滴注维持３０ｍｉｎ以上。

【不良反应】

１．应用高浓度造影剂和注射速度过快均可增加不良反应的发生和严重程度。

２．由于本品具有渗透性利尿作用，可加重患者的失水状况，对某些患者如婴幼儿、老年人、氮质血症及失水或虚弱患者可诱发虚脱。

３．本品在使用一般临床的剂量时，常可引起血压下降，平均降低１５％左右。

４．注射本品后可出现热感和皮肤潮红，偶见寒战、眩晕、头痛、恶心、出汗和流涎，在注射速度较快时易出现，一般自行消失；注射过快还可出现胸闷、不安、呕吐、血压下降、瘙痒等反应，偶有抽搐、休克甚至死亡。

５．下列症状可能是严重反应的先兆，应予及时处理和严密观察：皮疹、荨麻疹、面部或皮肤水肿、喘鸣、胸闷和呼吸困难（以上反应较少发生）、惊厥、肺水肿、心律失常、喉头水肿、严重而异样的倦怠无力（以上罕见，可在静脉注射后数分钟出现）。

【注意事项】

１．对碘或其他含碘造影剂过敏者对本品也可能发生过敏。因此，造影前应先做碘过敏试验。

２．由于本品具有渗透性利尿脱水作用，注意宜在注射本品前补充足量水分。

３．本品能通过胎盘，可以引起婴儿的蛋白结合碘升高，甚至持续数年，偶可致先天性甲状腺功能减退；此外在造影时腹部多次接受Ｘ线照射对胎儿不利，孕妇应用时仍应权衡利弊。

４．老年人对造影剂毒性影响较敏感，须注意。

５．对诊断的干扰：①酚磺酞排泄试验；②甲状腺功能测定；③尿液分析。

６．下列情况应慎用：有过敏体质或过敏性疾病（如哮喘等）病史者、婴幼儿和老年人，肝肾功能损害者，严重高血压、严重心脏疾病、心功能不全、活动性结核、甲状腺功能亢进、嗜铬细胞瘤、镰状细胞病和多发性骨髓瘤患者。

７．静脉注射必须缓慢，注射时间不少于５ｍｉｎ，以减少不良反应，增加显影效果，如注射过快，可出现不安、上腹发闷、恶心、呕吐等反应。

８．在注射本品时，以及１ｈ内必须严密观察，操作现场应有急症抢救人员并备有复苏抢救器械和药品。对造影剂有严重反应史者可在造影前使用肾上腺皮质激素或抗组胺药物，以预防或减轻造影反应，但效果并不肯定。

９．在２４ｈ内不宜重复使用。

【药物相互作用】

１．口服胆囊造影剂能妨碍本品从肝脏排泄，增加毒性，在使用本品前或后２４ｈ内均不宜使用。

２．本品与抗组胺药如盐酸异丙嗪、盐酸苯海拉明、马来酸氯苯那敏混合即发生沉淀。

碘帕醇Ｉｏｐａｍｉｄｏｌ

其他名称：碘吡多，碘异酞醇，碘必乐。

【药代动力学】静脉注射后能很快从血浆扩散至细胞间隙，几乎不与体内蛋白结合。以原形从肾小球滤过排出。

【作用与用途】适用于各种血管造影、ＣＴ增强扫描、泌尿道造影，以及蛛网膜下腔应用的脊髓造影、脑池造影等。

【用法与用量】

１．心血管造影用碘帕醇３７０ｍｇＩ／ｍＬ溶液，１～１．２ｍＬ／ｋｇ。

ＣＴ增强扫描用碘帕醇３００～３７０ｍｇＩ／ｍＬ溶液，０．５～２ｍＬ／ｋｇ。

３．其他造影检查视检查部位及患者年龄等不同而定。

【不良反应】可见发热、虚脱、耳鸣、麻痹、癫痫、蛛网膜炎、脑膜炎症状等。

【制剂与规格】注射液：１００ｍｇＩ／ｍＬ、２００ｍｇＩ／ｍＬ、３００ｍｇＩ／ｍＬ、３７０ｍｇＩ／ｍＬ。常用规格为３００ｍｇＩ／ｍＬ、３７０ｍｇＩ／ｍＬ。

【注意事项】

１．对碘过敏者、甲状腺功能亢进患者、心脏代偿不全患者及癫痫患者禁用。

２．肝肾功能不全者、心血管疾病患者、糖尿病患者、老年人及有过敏和哮喘者慎用；孕妇不宜用本品做腹部造影。

３．抢救药品及设备必须准备就绪。

４．使用抗惊厥药物者不宜中断用药。

【药物相互作用】对比剂不能与其他药物混合，必须绝对避免使用可以降低癫痫发作阈值的神经安定类、镇痛类、抗组胺类和吩噻嗪类镇静药，如需使用，应在注射对比剂４８ｈ前停药，检查结束１２ｈ后才可重新用药。

碘海醇Ｉｏｈｅｘｏｌ

其他名称：欧乃派克。

【药代动力学】通过静脉注射到体内的碘海醇，于２４ｈ内几乎全部药物以原形经尿液排出。注射后１ｈ，尿液中浓度最高。无代谢物产生。本品蛋白结合率少于２％或几乎不与蛋白结合。

【作用与用途】

１．血管内应用临床应用本品于成人及儿童的尿路造影和心血管造影，以及成人的大脑血管造影、外周及各种动脉造影、静脉造影、数字减影和ＣＴ增强扫描。

２．蛛网膜下腔应用适用于成人及儿童的脊髓造影，以及应用于蛛网膜下腔，注射后进行脑池ＣＴ扫描检查。

３．体腔内应用适用于各种体腔检查，包括口服，如关节造影、内镜逆行胰胆管造影（ＥＲＣＰ）、疝囊造影、尿路造影、子宫输卵管造影、涎管造影，以及各种使用口服水溶性造影剂进行的胃肠道检查等。

【不良反应】

１．少数患者可能会产生一些轻微的反应，如短暂的温感、微痛、脸红、恶心或呕吐、轻微胸口作痛、皮肤瘙痒及风疹等。

２．头痛、恶心及呕吐都是脊髓造影中最常见的不良反应。持续数日的剧烈头痛，可能间断发生。用水溶性造影剂做脊髓造影后曾发现无菌性脑膜炎。使用本品做脊髓造影也曾报道过类似情况，但十分轻微且持续时间短暂。

３．有的患者在造影后数小时至数日内出现迟发性不良反应。

４．严重不良反应甚少出现，但休克、惊厥、昏迷、重度喉头水肿或支气管痉挛、肾衰竭、死亡等也有报道。

【制剂与规格】注射液：３０％，１０ｍＬ、２０ｍＬ、５０ｍＬ、７５ｍＬ、１００ｍＬ；３５％，５０ｍＬ、７５ｍＬ、１００ｍＬ、２００ｍＬ。

【注意事项】

１．含碘造影剂可能会引起过敏性反应或其他过敏现象。虽然碘海醇引起剧烈反应的风险甚微，但仍应事先制定紧急救治程序，以便发生严重的反应时能马上进行治疗。有过敏症或气喘病史，或是曾对含碘造影剂有不良反应的患者，使用此造影剂时需要特别小心。必须造影时，可考虑在造影前使用皮质类固醇及抗组胺药。

２．一旦发现有大量造影剂流入患者脑内的迹象，可考虑使用巴比妥酸盐进行抗惊厥治疗。

３．体外试验表明非离子型造影剂对止血（血凝固机制）的抑制作用比浓度相似的离子型造影剂为低。因此，血管造影应按标准步骤进行。血管造影导管应经常冲洗并避免血液和造影剂在注射器及导管中长时间接触。

４．对高危患者，如患有严重肝脏或肾脏功能不全、甲状腺病及骨髓白血病的患者，使用时应特别小心，给予特别监护，且应避免脱水。必要时术后进行透析治疗。

５．碘造影剂可加重重症肌无力的症状。嗜铬细胞瘤患者进行静脉注射时，应预防性地给予α受体阻断药，以避免出现高血压危象。血清内肌酸酐浓度超过５００μｍｏｌ／Ｌ的糖尿病患者，应避免用此造影剂。

６．确保患者在接受造影剂前后有良好的水电解质平衡。

７．所有含碘质造影剂均可能妨碍甲状腺功能的检查。甲状腺组织的碘结合能力可能会受造影剂影响而降低，并且需要数日甚至两周才能完全恢复。

８．孕妇及哺乳期妇女应尽量避免使用。

９．造影剂也不应与其他药物混合，应使用专用的注射针和针筒。

１０．每瓶碘海醇只应供一名患者使用，剩余的部分应弃掉。

１１．造影前２ｈ应禁食。

１２．本品如发生变色、沉淀，则不能使用。

【药物相互作用】

１．使用造影剂可能会导致短暂性肾功能不全，这可使服用降糖药（二甲双胍）的糖尿病患者发生乳酸性中毒。作为预防，在使用造影剂前４８ｈ应停服双胍类降糖药，只有在肾功能稳定后再恢复用药。

２．两周内用白介素－２治疗的患者其延迟反应的危险性会增加（感冒样症状和皮肤反应）。

３．所有含碘质造影剂均可能妨碍甲状腺功能的检查。

４．血清和尿中高浓度的造影剂会影响胆红素、蛋白或无机物（如铁、铜、钙和磷）的实验室测定结果。使用造影剂当日不应做这些检查。

碘佛醇Ｉｏｖｅｒｓｏｌ

【药代动力学】快速静脉注射后，血液内碘浓度立即升至峰值，在５～１０ｍｉｎ迅速下降，血管内的ｔ１／２约为２０ｍｉｎ。血浆内浓度急剧下降。静脉注射后２０ｍｉｎ，与细胞外间隙达到平衡，然后浓度下降呈指数性。血管内注射后，碘佛醇主要通过肾脏排泄。在肾功能正常的情况下，注射５０ｍＬ碘佛醇，通过尿路排泄的平均ｔ１／２为１１８ｍｉｎ（１０５～１５６ｍｉｎ）。尿液中药物浓度在注射后２ｈ达峰值。通过粪便排出量极小。碘佛醇不与血浆蛋白结合，不发生代谢。碘佛醇可能以单纯扩散方式通过胎盘屏障，通过乳汁排泄情况尚不清楚。

【作用与用途】本品主要用于各种血管放射学造影检查，包括脑血管造影，周围动脉造影，内脏动脉、肾动脉和主动脉造影，心血管造影包括冠状动脉造影、动脉及静脉性数字减影血管造影等，静脉性尿路造影及ＣＴ增强检查（包括头部和体部ＣＴ）等。

【用法与用量】

１．血管造影以下剂量可重复，总剂量一般不超过２５０ｍＬ。①脑血管造影：显示颈动脉或椎动脉需2~12mL，可重复注射，使用碘佛醇240均可。②主动脉造影：用碘佛醇320，每次60mL。③髂总股动脉：每次40mL。④锁骨下动脉、肱动脉：每次20mL。⑤腹腔动脉：每次血管造影：显示颈动脉或椎动脉需2~12mL，可重复注射，使用碘佛醇240均可。②主动脉造影：用碘佛醇320，每次60mL。③髂总股动脉：每次40mL。④锁骨下动脉、肱动脉：每次20mL。⑤腹腔动脉：每次45mL。⑥肠系膜动脉：每次45mL。⑦肾动脉：每次9mL。⑧冠状动脉及左室造影：用碘佛醇320，左冠状动脉8mL；右冠状动脉6mL；左室造影40mL。动脉数字减影血管造影(IA-DSA)的用量为应少于常规剂量的50%，具体的剂量取决于注射部位。一般剂量为：颈动脉6~10mL；椎动脉4~8mL；主动脉25~50mL；锁骨下动脉2~10mL；腹主动脉主要分支2~20mL，如必需可重复注射，总剂量不超过200~250mL。

2.CT增强扫描 ①头部CT：一般剂量为碘佛醇320，50~150mL或碘佛醇240，100~250mL，注射结束后可立即扫描。②体部CT：碘佛醇320团注25~75mL，滴注50~150mL或碘佛醇240团注35~100mL，滴注70~200mL。静脉数字减影血管造影(IV-DSA)，根据检查部位，每次注射剂量通常为30~50mL，可重复注射，总剂量不超过200~250mL。静脉尿路造影，碘佛醇320用50~75mL，或碘佛醇240用75~100mL。

3.儿童血管造影 做此项检查的必须前提是专业人员参加、心电监护设备及立即复苏和心律转换条件。用碘佛醇320，一般单次注射剂量为1.25mL(范围1~1.5mL)/kg。做多次注射时总量不应超过5mL/kg。

4.儿童CT增强扫描 ①头部CT：用碘佛醇320一般每次1mL(1~3mL)/kg，注射结束后可立即扫描。②体部CT：用碘佛醇320一般每次1mL(1~3mL)/kg。儿童静脉数字减影血管造影(IV-DSA)，用碘佛醇320每次1~1.5mL/kg，总剂量不超过3mL/kg。

【不良反应】造影剂引起的不良反应包括头痛、恶心、呕吐、荨麻疹、胸闷、热感、疼痛等，一般较少，且多数轻微，但和其他碘造影剂一样也可能发生严重反应如支气管痉挛甚至过敏样休克。

【制剂与规格】注射液：160mgI/mL、240mgI/mL、300mgI/mL、320mgI/mL、350mgI/mL。320mgI/mL最常用。

【注意事项】

1.当患者有碘过敏史，虽非禁忌证，但注射本品仍须谨慎。

２．有高危因素的老年人或幼儿，支气管哮喘、心脏或肝肾功能不全、甲状腺功能亢进或患者血清肌酸酐超过３ｍｇ／ｄＬ时慎用。

３．患者做完造影后宜观察１ｈ，因偶有延迟反应。

４．周围动脉造影注射的动脉必须有搏动，对闭塞性血栓性脉管炎或严重缺血性疾病伴向上蔓延感染者，造影应极谨慎。

５．主动脉造影可能引起邻近器官损伤、胸膜穿破、肾损伤。

６．采用腰部技术可能导致腹膜后出血、脊髓损伤及横断性脊髓炎症状。

７．冠脉造影应对心电图及生命指征进行监测。

８．患者患有血栓、静脉炎、严重缺血、局部感染或静脉系统完全堵塞时，建议在透视下操作，以防止注射时造影剂溢出血管外。

【药物相互作用】

１．如果用皮质类固醇作为预防用药，造影剂和皮质类固醇为化学配伍禁忌，故不能混合在一个注射器内使用。

２．报道称，肝功能异常患者在口服胆囊对比剂后经血管注入含碘对比剂会引发肾脏中毒，因此，对最近服用过胆囊对比剂的患者都应推迟血管注入对比剂。

碘比醇Ｉｏｂｉｔｒｉｄｏｌ

其他名称：三代显。

【药代动力学】碘比醇注射液通过血管注射，药物分布在血管内和间质中。药物通过肾小球的过滤，以原形状态快速从尿液中排出（８ｈ达９８％），ｔ１／２为１．８ｈ。肾衰竭患者经胆道途径排出。碘比醇是可以透析的。

【作用与用途】本品为含碘对比剂，用于（Ｘ线）尿路静脉造影、动脉造影、头颅和全身ＣＴ、静脉血管数字减影。

【用法与用量】所使用的剂量必须依据检查的方法、部位、体重及肾功能的情况相符，尤其是儿童。建议使用平均剂量。

【不良反应】可能会出现一些轻微的不良耐受反应：发热的感觉，很少会出现恶心、呕吐及外部皮肤发红等症状。这些反应都是暂时的，不会造成什么后果。也有可能会出现一些较重的症状：这些症状可能会以单独的方式出现，也有可能以综合征的方式出现：从皮肤性的、呼吸性的、神经方面的、消化方面的、心血管功能方面的症状直到各种程度不等的循环性虚脱，极少出现休克和（或）循环停止。

【制剂与规格】注射液：２５０ｍｇＩ／ｍＬ、３００ｍｇＩ／ｍＬ、３５０ｍｇＩ／ｍＬ。体积常见５０ｍＬ、７５ｍＬ、１００ｍＬ三种。

【注意事项】

１．含碘造影剂可以引起轻微的、严重的或致命的不良反应，不良反应通常是在给药初期发生，但有时也可能在后期发生。这些不良反应是不可预知的，但通常是发生在有过敏史（如风疹、哮喘、花粉热、湿疹、多种食物或药物过敏，或在预先用碘造影剂检查期间有特殊敏感史）的患者身上。用碘试验或同时做的其他试验不能检测出这些不良反应。

２．使用时注意：①检查应在禁食的情况下进行，对怀疑肾功能受损的患者应先确定血浆肌酸酐的量，以便确定给药剂量。②检查期间必须由医生进行监护；必须维持一条静脉管；特别注意患有严重的呼吸衰竭或充血性心力衰竭的患者。③检查前应避免任何脱水，特别是婴儿。有肾衰竭、糖尿病、多发性骨髓瘤、高尿酸血症、幼儿和老年性动脉粥样硬化的患者须维持充分的尿液排出。④必须具备出现危险时急救和复苏的设备，特别是患者服用β受体阻断药或已知的情况下（或怀疑是）黑色素细胞瘤时。⑤对患有甲状腺功能亢进或良性甲状腺结节的患者提出特别警告。⑥尿路造影或血管造影前必须进行甲状腺放射性核素扫描或用放射性碘检查，因为碘会短暂地滞留在甲状腺中。

【药物相互作用】

１．如果利尿药引起脱水，将增加急性肾衰竭的危险，特别是使用大剂量碘造影剂时，故在服用碘造影剂前应多饮水。

２．在对糖尿病患者的放射学研究中发现，功能性肾衰竭将引起乳酸中毒，使用前４８ｈ必须停止使用二甲双胍，并且只能在完成放射学检查４８ｈ后才能重新开始。

碘普罗胺Ｉｏｐｒｏｍｉｄｅ

其他名称：碘普胺，二丙醇胺己酞氨酸，优维显（Ｕｌｔｒａｖｉｓｔ）。

【药代动力学】血管内给药后，迅速分布于细胞外间隙，ｔ１／２为３ｍｉｎ。肾功能正常的患者，不论剂量大小，ｔ１／２约为２ｈ。腰椎造影后，７２ｈ内碘普罗胺注射液几乎完全经肾脏排泄，ｔ１／２延长。肾衰竭晚期的患者，非离子型对比剂可以通过透析清除。肝功能损伤患者的清除不受影响。３ｄ后只有１．５％的剂量通过粪便排泄。

【作用与用途】用于血管造影、肾动脉造影、尿路造影、ＣＴ的对比增强检查、体腔显示（关节腔造影、子宫输卵管造影、瘘管造影）。

【用法与用量】

１．静脉尿路造影①成人：如临床要求充分充盈输尿管，剂量按体重一次应≥１ｍＬ／ｋｇ本品（３００ｍｇＩ／ｍＬ）［或０．８ｍＬ本品（３７０ｍｇＩ／ｍＬ），或１．３ｍＬ本品（２４０ｍｇＩ／ｍＬ）］。在特殊情况下，如患者肥胖或有肾功能损害时，剂量可以增加。②儿童：婴儿肾脏的肾单位尚未成熟，浓缩功能生理性不足，需要较高剂量的造影剂。如应采用本品３００ｍｇＩ／ｍＬ，新生儿每千克体重１．５ｇ碘，相当于５ｍＬ本品３００ｍｇＩ／ｍＬ。③婴儿：每千克体重１．０ｇ碘，相当于３ｍＬ本品（３００ｍｇＩ／ｍＬ）。④幼儿：每千克体重０．５ｇ碘，相当于１．５ｍＬ本品３００ｍｇＩ／ｍＬ。

２．摄片时间：依上述剂量，注射本品３００／３７０需１～２ｍｉｎ（注射本品２４０则需３～５ｍｉｎ）。一般肾实质在开始注射后３～５ｍｉｎ显影最佳，肾盂和尿路则在８～１５ｍｉｎ时显示最好（本品２４０为１２～２０ｍｉｎ）。年轻患者应较早摄片，老年患者宜较晚摄片。婴幼儿应提早，于注射后２ｍｉｎ摄第一片。对比不佳应延迟摄片。

３．ＣＴ增强①头颅ＣＴ：碘普罗胺注射液３００ｍｇＩ／ｍＬ，１～２ｍＬ／ｋｇ；或碘普罗胺注射液３７０ｍｇＩ／ｍＬ，１～１．５ｍＬ／ｋｇ。②全身ＣＴ：全身ＣＴ的造影剂用量和注射速率因检查部位、诊断目的尤其是所用扫描及重建影像的时间而异。使用低速扫描机宜行滴注，使用快速扫描机则应快速注射。

４．血管造影用量视患者年龄、体重、心排血量、患者的一般情况、临床目的、被检查血管床的性质和容量而不同。如选用与常规离子型造影剂碘浓度相同的本品溶液，其用量亦相同。

【不良反应】恶心、呕吐、红斑、疼痛、寒战、发热、出汗、头疼、眩晕、面色苍白、虚弱、窒息感、喘气、血压升高或降低、荨麻疹、短暂肾衰竭等。

【制剂与规格】注射液：２４０ｍｇＩ／ｍＬ、３００ｍｇＩ／ｍＬ、３７０ｍｇＩ／ｍＬ，每支１０ｍＬ。

【注意事项】

１．禁用于明显的甲状腺功能亢进者。

２．妊娠期间或盆腔急性炎症者禁用子宫输卵管造影。

３．对碘造影剂过敏者，严重肝肾功能损害者，心脏病、肺气肿、晚期脑动脉硬化症、长期患糖尿病、脑痉挛状态、轻度结节性甲状腺肿及多发性骨髓瘤患者慎用。

【药物相互作用】使用造影剂可能会导致短暂性肾功能不全，这可使服用降糖药（二甲双胍）的糖尿病患者发生乳酸性中毒。作为预防，在使用造影剂前４８ｈ应停服双胍类降糖药，只有在肾功能稳定后再恢复用药。

碘曲仑Ｉｏｔｒｏｌａｎ

其他名称：伊索显（Ｉｓｏｖｉｓｔ）。

【药代动力学】本品口服后不吸收。血管内给药和鞘内给药的药代动力学特征与碘海醇相似。静脉给药后几乎均匀分布于细胞外液，２４ｈ尿排出率近１００％；鞘内给药后，药物缓慢扩散至血液，血浆浓度平均为给药量的６％，１～２ｈ达高峰，ｔ１／２为４ｈ，３ｄ后９０％从尿中排出，１％从粪便排出。

【作用与用途】主要用于椎管造影、脑室造影，以及各种瘘管、腔道造影。

【用法与用量】脊髓造影、脑室造影、脑池造影时对比剂的用量和浓度取决于Ｘ线设备，如能不搬动患者，即以各种所需体位投照，并能在透视监视下滴注，则碘浓度可取各下限，而用量较少，如脊髓造影时，需变动患者体位，由于流动，可使造影剂迅速被稀释，有损于影像清晰度，则需选用较高浓度（如依索显３００）。下述用量为较佳条件下的低限浓度：①神经根造影（不包括脊髓圆锥）：依索显１９０（１９０ｍｇＩ／ｍＬ）７～１０ｍＬ；②腰骶段脊髓造影：依索显１９０１０～１５ｍＬ；③腰骶－胸段脊髓造影：依索显２４０７～１２ｍＬ；④胸段脊髓造影：依索显２４０１０～１５ｍＬ依索显３００８～１２ｍＬ；⑤全段脊髓造影（腰穿部滴注）：依索显３００１０～１５ｍＬ；⑥颈段脊髓造影：直接（经颈椎１～２间侧穿刺）依索显２４０８～１２ｍＬ、依索显３００７～１０ｍＬ，间接（经腰段滴注）依索显２４０１５ｍＬ、依索显３００８～１５ｍＬ。

【不良反应】本品的不良反应极为轻微，偶尔可出现轻度头痛、恶心、呕吐，极少数可发生轻微的肌肉紧张或功能异常，这种症状的发生率并不高于单纯做腰椎穿刺的患者。

【制剂与规格】注射液：１９０ｍｇＩ／ｍＬ、２４０ｍｇＩ／ｍＬ、３００ｍｇＩ／ｍＬ。规格３００ｍｇＩ／ｍＬ最常用，体积２０ｍＬ多见。

【注意事项】

１．脊髓造影前应给足水分，纠正水、电解质紊乱倾向。对特殊病例，尤其是精神紧张者，肌内注射０．２ｇ苯巴比妥钠。使用细穿刺针，则不必麻醉，但应选用无精神作用的止吐剂。

２．检查完后，尤其是高段脊髓造影，应令患者坐起数分钟，使造影剂尽快流至腰、骶区，其后至少卧床２４ｈ，前６ｈ保持水平位，并将床头抬高１５°。

３．酗酒、吸烟者及有癫痫倾向者，术后应严密观察８ｈ。

４．禁用于明显的甲状腺功能亢进、对碘过敏者。孕妇及盆腔炎患者禁做子宫输卵管造影。大脑痉挛性疾患为相对禁忌证。

碘克沙醇Ｉｏｄｉｘａｎｏｌ

其他名称：威视派克。

【药代动力学】碘克沙醇在体内快速分布，平均分布半衰期约为２１ｍｉｎ。表观分布容积与细胞外液量（０．２６Ｌ／ｋｇ体重）相同，这表明碘克沙醇仅分布在细胞外液。没有检测到代谢物。蛋白结合率低于２％。平均排泄ｔ１／２约为２ｈ。碘克沙醇主要由肾小球滤过经肾脏排泄。最大尿药浓度在注射后约１ｈ内出现。在所推荐的剂量范围内未观察到有剂量依赖性的动力学特征，被称为等渗造影剂。

【作用与用途】Ｘ线造影剂。用于成人的心血管造影、脑血管造影（常规的与ｉ．ａ．ＤＳＡ）、外周动脉造影（常规的与ｉ．ａ．ＤＳＡ）、腹部血管造影（ｉ．ａ．ＤＳＡ）、尿路造影、静脉造影以及ＣＴ－增强检查。

【用法与用量】表２５－１剂量可作为参考，用于动脉内注射的单次剂量，可重复使用。
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【不良反应】

１．常见的不良反应为轻度的热感或冷感。外周血管造影常会引起热感（发病率＞１０％），而远端疼痛偶尔发生（发病率＜１０％，但＞１％）。

２．腹部不适或疼痛非常罕见（发病率＜０．１％），胃肠道反应如恶心、呕吐也很少见（发病率＜１％，但＞０．１％）。

３．过敏反应偶尔发生，通常表现为轻度的呼吸道和皮肤反应，如呼吸困难、皮疹、红斑、荨麻疹、瘙痒和血管性水肿，它们可在注射后立即出现也可在几天后出现。

４．可能发生低血压或发热。

５．曾有报道发生严重甚至毒性皮肤反应。

６．严重的反应如喉头水肿、支气管痉挛或肺水肿和过敏性休克，非常罕见。

【制剂与规格】注射液：１５０ｍｇ／ｍＬ（５０ｍＬ、２００ｍＬ），２７０ｍｇ／ｍＬ（２０ｍＬ、５０ｍＬ、１００ｍＬ），３２０ｍｇ／ｍＬ（２０ｍＬ、５０ｍＬ、１００ｍＬ）。

【注意事项】

１．使用碘克沙醇注射液发生严重不良反应的风险是很小的。然而，碘造影剂可激发严重或致命的反应、过敏样反应或其他过敏反应的表现。因此，应预先进行急救措施的训练和预备必需的抢救药物和器械，以应付可能出现的严重反应。

２．非离子型造影剂的特性是对正常生理功能干扰很少。由于此特性，在体外试验中，非离子型造影剂较离子型造影剂抗凝活性弱。在施行血管插管时，应认识到这点并密切注意在血管内的技术性操作，而且不时用生理盐水灌洗导管（如有必要可添加肝素），以减少与操作技术相关的血栓形成和栓塞。

３．碘造影剂可引起短暂的肾功能障碍。先天性肾功能障碍患者，尤其是患有糖尿病的肾病患者和骨髓瘤患者在使用碘造影剂时有危险。在注射造影剂前应避免脱水。肾功能障碍患者的造影剂清除会延迟，对严重的肝肾功能紊乱患者需特别留意，因为它们会显著地延迟造影剂的清除。

４．对老年患者、甲状腺功能亢进患者及心血管患者也需特别注意。有过敏反应史、哮喘史或对碘造影剂有不良反应史的患者需特别注意。对这类病例可以考虑预先给予皮质激素或抗组胺药。

５．患者注射造影剂后应至少观察３０ｍｉｎ，因为大多数的副作用均在这段时间内发生。然而，延迟的反应也可能发生。对驾驶和操作机械能力的影响未知。

【药物相互作用】未发现有配伍禁忌。但是本品不能直接和其他药物混用，必须使用单独的注射器。

钆喷酸葡胺ＤｉｍｅｇｌｕｍｉｎｅＧａｄｏｐｅｎｔｅｔａｔｅ

其他名称：马根维显（Ｍａｇｎｅｖｉｓｔ）。

【药代动力学】本品为葡甲胺的螯合物，体内过程同葡甲胺有关。静脉给药后很快弥散到体内各组织的细胞外液内，然后经肾小球滤过，以原形排出，有少量分泌于胃肠道后随粪便排出。可通过受损的血－脑脊液屏障进入病变组织。经静脉注射后迅速分布于细胞外液，约１ｍｉｎ血和组织中浓度达到高峰，ｔ１／２为２０～１００ｍｉｎ，２４ｈ内约９０％以原形由尿排出。本品可通过血液透析从体内排出。

【作用与用途】用于ＭＲＩ增强，包括神经系统、心肌、肝脏、乳腺、骨骼、肾脏等器官和组织的增强检查。

【用法与用量】静脉注射：注射后５ｍｉｎ行增强成像，其增加效果可维持４５ｍｉｎ。成人及２岁以上儿童，按体重一次０．２ｍＬ／ｋｇ（或０．１ｍｍｏｌ／ｋｇ），最大用量为按体重一次０．４ｍＬ／ｋｇ。①颅脑及脊髓磁共振成像，必要时可在３０ｍｉｎ内再次给药。②全身磁共振成像，为获得充分的强化，可按体重一次０．４ｍＬ／ｋｇ给药。最佳强化时间一般在注射后数分钟内（不超过４５ｍｉｎ）

【不良反应】磁共振造影剂不良反应极少，个别患者用药后会出现面部潮红、荨麻疹、恶心、呕吐、味觉失常、注射部位轻度热痛感、支气管痉挛、心悸、头痛、头晕、寒战、惊厥、低血压等。偶有过敏、喉头水肿、休克等反应。亦有重症肌无力急剧恶化的报道。

【制剂与规格】注射液：３．７１ｇ（１０ｍＬ）、７．４２ｇ（２０ｍＬ）、５．５７ｇ（１５ｍＬ）。

【注意事项】

１．孕妇及哺乳期妇女慎用。

２．本品的有效增强时间为４５ｍｉｎ，静脉注射后，应立即进行ＭＲＩ检查。

３．一次检查后所剩下的药液应不再使用。

４．应用本品时应遵守磁共振检查中有关的安全规定。

５．对有严重肾损害、癫痫、低血压、哮喘及其他变态反应性呼吸道疾病患者及有过敏倾向者慎用。

６．注射时注意避免药液外渗，防止引起局部疼痛。

超顺磁性氧化铁ＳｕｐｅｒｐａｒａｍａｇｎｅｔｉｃＩｒｏｎＯｘｉｄｅ

其他名称：菲立磁。

【药代动力学】静脉给药后，由于本品的颗粒小于血细胞，它可通过肺、脑、心、肾的血管床，而后被库普弗细胞吞噬分布于全身的网状内皮系统，其中肝脏的库普弗细胞可吞噬给药量的８０％，并被代谢成可被红细胞和血红蛋白利用的铁离子。血中ｔ１／２为１０ｍｉｎ，肝、脾ｔ１／２为３～４ｄ，肝脾ＭＲＩ信号恢复正常需３～７ｄ。

【作用与用途】肝脾ＭＲＩ造影剂。富含库普弗细胞的肝细胞增强后显示低黑信号，无库普弗细胞的病变组织如癌组织信号不改变，从而形成明显的对比反差。肝肿瘤大于３ｍｍ即可检出。

【用法与用量】静脉注射：１０～２０μｍｏｌ／ｋｇ。注射后１～４８ｈ均可得到满意的增强图像。

【不良反应】最常见的是背痛，发生率为４％，其他的不良反应包括充血、四肢发冷、头痛、胸疼、胃肠道症状（恶心、呕吐、打嗝、胃胀气）、风疹、眩晕、肌肉痉挛等，一般灌注放慢或停止后可自行停止。

【制剂与规格】注射液：５６ｍｇ（５ｍＬ）。

（高剑波）


中文药名索引

11氨基酸注射液-833 1402

110降压片 957

1，25-二羟胆钙化醇 1399

1，25-二羟胆骨化醇 1399

139-Ⅲ口服液 348

14氨基酸注射液-800 1169

14 氨基酸注射液-823 1403

14-羟正定霉素 401

18-甲基炔诺酮探亲片 1616

2-氟阿糖腺苷酸 362

2-氯脱氧腺苷 362，1268

2－巯基乙基磺酸钠 1298

23价肺炎球菌多糖疫苗 263

3-羟酪胺 870

4-二甲氨基苯酚 1507

5-氮杂胞苷 358

5-氮杂胞嘧啶核苷 1271

5-氮杂-2-脱氧胞苷酸 1271

5-氟胞嘧啶 159

5-氟尿嘧啶 340

5-氟尿嘧啶滴眼液 1711

50-50混合人胰岛素 1360

6-氨基己酸 1223

6－氨基嘌呤 1208

6-硫代鸟嘌呤 360，1267

6-巯基嘌呤 359，1266

6-巯基嘌呤磺酸钠 361

70-30混合人胰岛素 1360

706代血浆 1387

757注射液 479

A 群脑膜炎球菌多糖疫苗 265

A群C群脑膜炎球菌多糖疫苗 264

A型肉毒毒素 668

A型肉毒结晶毒素 668

b 型流感嗜血杆菌结合疫苗 265

D-青霉胺 1171,1472

D－盐酸青霉胺 1499

Dobell液 1680

E3醚 1581

Implanon埋植剂 1618

Jadelle埋植剂 1617

k-硒卡拉胶 480

L-半胱氨酸 1501

L-谷氨酰胺呱仑酸钠 1101

L-天门冬酰胺酶 1285

LNG宫内释放系统 1620

N-甲 292

N-甲基异靛蓝 484

N-甲酰溶肉瘤素 292

N－烯丙去甲吗啡 1541

Nesterone 埋植剂 1618

PEG-L-天门冬酰胺酶 372

ST-1435 阴道环 1619

T细胞生长因子 475

THP阿霉素 1275

Ⅰ型肾综合征出血热灭活疫苗 250

Ⅱ型肾综合征出血热灭活疫苗 251

α-甲基多巴肼 593

α-糜蛋白酶 1731

α-巯基丙酸甘氨酸 1728

β-氨基苯丙酸氮芥 299

β-甲基狄戈辛 868

β-甲基地高辛 868

β-溶肉瘤素 299

γ干扰素 1289

γ-氨基丁酸 651，1165

γ-氨酪酸 651，1165

γ-羟基丁酸钠 1519

A

阿苯达唑 242

阿布叔醇 875，1031

阿德福韦酯 197

阿迪仙 197

阿地白介素 1302

阿度那 1218

阿端 1530

阿尔马尔 941

阿尔治 1485

阿法D3 1335，1400

阿法迪三 1335，1400

阿法根 1719

阿法骨化醇 1335，1400

阿法依泊汀 1205

阿芬太尼 1538

阿甘定 197

阿卡波糖 1367

阿卡明 1147

阿卡沙-18 357

阿可达 512，1337

阿可乐定滴眼液 1716

阿克拉霉素 1274

阿克拉霉素A 404，1274

阿克拉霉素B 1275

阿拉明 1011

阿拉瑞林 459

阿乐 981

阿乐迈 1711

阿立必利 530

阿立哌唑 715

阿仑单抗 419

阿仑膦酸钠 1483

阿罗洛尔 941

阿马灵 903

阿马因 1170

阿霉素 401，1273

阿米苯唑 1066

阿米福汀 535，1299

阿米卡星 64

阿米卡星滴眼液 1699

阿米洛利 1423

阿米那金 683

阿米屈宁 1068

阿米三嗪 1068

阿米三嗪/萝巴新 641

阿密替林 727

阿茉立 1365

阿莫地喹 205

阿莫灵 10

阿莫罗芬 1778

阿莫洛地平 820

阿莫西林 10

阿莫西林-克拉维酸钾 11

阿莫仙 10

阿那格雷 1255

阿那曲唑 451

阿尼西坦 652

阿诺新 452

阿扑吗啡 1123

阿朴吗啡 1123

阿普林定 911

阿普洛尔 799

阿普唑仑 544，776

阿奇霉素 96

阿曲可宁 1531

阿曲库铵 1531

阿柔比星 404，1274

阿瑞吡坦 528

阿瑞匹坦 528

阿司咪唑 1801

阿司匹林 990，1249，1436

阿司匹林赖氨酸盐 1437

阿斯美 1042

阿斯替丁 358

阿糖胞苷 353，1270

阿糖胞苷滴眼液 1704

阿糖胞嘧啶 1270

阿糖腺苷 176

阿特拉 1811

阿替洛尔 789

阿替洛尔滴眼液 1717

阿替普酶 631，1005，1245

阿托伐他汀 981

阿托品 1106，1503

阿托品滴眼液 1723

阿拓莫兰 1156，1162

阿瓦斯丁 414

阿昔洛韦 175，1791

阿昔洛韦滴眼液（眼膏） 1703

阿昔莫司 974

阿义马林 903

阿扎胞苷 358

阿扎司琼 525

阿扎西隆 525

阿折地平 823

埃罗替尼 422

埃美丁 1807

埃索美拉唑 1078

埃索他拉唑 1078

癌得散 293

癌得星 293，1256

癌腺治 303

癌抑散 312

艾巴汀 1805

艾巴斯汀 1805

艾本 515，1301，1482

艾得新 379，1279

艾迪注射液 495

艾地苯醌 650

艾扶平 485

艾吉伴 932

艾可安 526

艾朗 513

艾力 387

艾力可 437

艾洛松 1780

艾去适 303

艾瑞得安 78

艾瑞宁 513

艾生弗 343

艾司洛尔 790

艾司西酞普兰 743

艾司唑仑 545，775

艾斯能 648，657

艾他培南 57

艾汀 1370

爱巴苏 260

爱必妥 413

爱健宁 313

爱克兰 298

爱纳灵 875，1031

爱全乐 1048

爱若华 1461

爱斯醌 313

爱斯万 350

爱通立 631，1005

爱维治 662

爱西特 1435

安宝 1637

安贝氯铵 666

安必丁 1486

安博灵 289

安博律定 911

安博诺 854

安博维 853

安步乐克 1254

安达芬 202，1288，1647

安道生 293

安得返 1448

安得乐 443

安定 548

安度利可 717

安尔宝 265

安非他酮 750

安氟醚 1512

安福隆 202，1288

安肝灵 1147

安宫黄体酮 453，1586

安宫唑 1212，1601

安归宁 1255

安贺拉 1710

安己辛 555

安捷素 475

安康信 1458

安可来 1055，1816

安乐霉素 404

安理申 654

安痢平 225

安痢生 228

安律凡 715

安律酮 921

安洛地平 820

安络血 1218

安脉静 918

安灭菌 11

安拿芬尼 728

安普莱士 289

安赛玛 1047

安室律定 911

安苏萌 1318

安坦 597

安特尔 1202，1349

安特诺新 1218

安特酰胺 224

安体舒通 1420

安替妥 620

安通克 1038

安通停 1455

安妥碘 1729

安妥明 965

安西他滨 355

安西他滨滴眼液（眼膏） 1705

安息香酸 1764

安信 56

安雄 1349

安丫啶 1287

安吖啶 409，1287

安在时 261

安卓 1002

氨苯蝶啶 1422

氨苯砜 151

氨苯硫脲 146

氨苯哌啶酮 449

氨苯噻唑 1066

氨比西林 6

氨吡酮 877

氨苄青 6

氨苄青霉素 6

氨苄青霉素钠 6

氨苄西林 6

氨苄西林-舒巴坦 8

氨苄西林滴眼液 1695

氨茶碱 1043，1424

氨喋呤 338

氨酚喹 205

氨基导眠能 449

氨基蝶呤 338

氨基己酸 1223

氨基甲酰基羟胺 1265

氨基叶酸 338

氨甲苯酸 1225

氨甲蝶呤 336，1263

氨甲环酸 1224

氨甲酰苯 562

氨甲叶酸 336

氨克生 336

氨来仙司 1815

氨来占诺 1815

氨酪酸 651，1165

氨力农 877

氨利酮 877

氨磷汀 335，1299

氨硫脲 146

氨鲁米特 449

氨氯吡咪 1423

氨氯地平 820

氨萘非特 391

氨曲南 59

氨噻肟烯头孢菌素 42

氨三环庚素 727

氨双吡酮 877

氨肽素 1210

氨酰心安 789

氨哮素 1036

氨制硝酸银溶液 1753

胺苯吖啶 409，1287

胺碘酮 921

胺甲磺茴胺 602，702

昂丹司琼 1119，522

傲坦 860

奥勃兰 634

奥丹西隆 1119

奥氮平 708

奥德金 662

奥氟沙星 115

奥卡西平 574

奥克 1076

奥克斯都保 1038

奥克特珐玛 289

奥拉米特 1147

奥拉西坦 651

奥拉扎平 708

奥兰扎平 708

奥利宝 669

奥利司他 1376

奥柳氮 1191

奥鲁地 1447

奥罗娜 386

奥洛他定 1812

奥洛他定滴眼液 1713

奥洛通 620

奥美拉唑 1076

奥美沙坦酯 860

奥派 715

奥平 1646

奥曲肽 1182，1320

奥沙拉秦 1191

奥沙拉嗪 1191

奥沙利铂 333

奥沙米特 1807

奥沙西泮 549，774

奥深 1783

奥思平 746

奥索克新 1042

奥替溴铵 1110

奥西康 1076

奥西那林 1034

奥昔康唑 1776

奥昔拉定 1028

奥先达 335

奥硝唑 129，222

奥泽格瑞 628

奥扎格雷 628

奥扎格雷钠 628

B

八珍益母丸 1653

巴尔 1497

巴夫龙 1529

巴龙霉素 223

巴氯芬 599

巴母霉素 223

巴曲酶 629，1220，1248

巴曲亭 1220

巴维信 260

白喉抗毒素 278

白花蛇舌草注射液 491

白介素-2 1302

白霉素 99

白内停 1726

白芍总苷 1475

白细胞介素-2 475

白消安 314，1262

白血福恩 1261

白血宁 338

百多邦 1788

百服宁 1438

百介民 555

百力特 520，1342

百赛诺 1154

百士欣 499

百仕妥 66

百适可 743

百忧解 737

佰莫亭 586，1319

拜阿司匹灵 990，1436

拜复乐 123

拜科奇 1228

拜斯明-20 289

拜斯明-25 289

拜唐苹 1367

拜新同 809

班布特罗 1041

斑蝥素 485

半边莲碱 612，1066

半胱氨酸 1501

半乳糖苷果糖 1168

半乳糖果糖苷 1168

邦罗力 515

邦妥卡因 1524

帮备 1041

胞必佳 467

胞二磷胆碱 617

胞磷胆碱 617

胞嘧啶阿拉伯糖苷 353

保尔佳 476

保妇康栓 1650

保泰松 1440

葆乐辉 1045

贝尔芬 468

贝伐单抗 414

贝凡洛尔 793

贝复济喷雾剂 1685

贝复舒 1732

贝康芬 599

贝可芬 599

贝林 289

贝美格 615

贝那普利 840

贝那替秦 1108

贝尼地平 821

贝琪 823

贝瑞宁 1224

贝沙罗汀 504

贝他根 1717

贝他茵 499

备劳喘 1035

备劳特 1035

倍高利特 585

倍氯米松 1058，1343

倍氯松 1058，1343

倍美力 1579

倍脑灵 609

倍能 55

倍诺喜 1740

倍清星 651

倍司特克 32

倍他乐克 785

倍他洛尔 803

倍他洛尔滴眼液 1717

倍他米松 1344

倍他司汀 633

倍他索洛尔 803

倍他心安 803

倍泰龙 667

倍欣 1368

本可松 1529

苯巴比妥 539

苯丙氨酸氮芥 1258

苯丙氨酯 555

苯丙胺 610

苯丙胺硫酸盐 610

苯丙砜 154

苯丙哌林 1029

苯丙酸诺龙 1350，1595

苯丙酸去甲睾酮 1350

苯丙酮香豆素 1239

苯丙烯啶 1808

苯丁赖脯酸 841

苯丁哌胺 1138

苯丁酸氮芥 295，1258

苯丁氧丙醇 1179

苯丁唑啉 1440

苯酚 1560

苯氟布洛芬 1450

苯福林 1013

苯甘孢霉素 22

苯海拉明 517，1795

苯海索 597

苯磺酸阿曲库铵 1531

苯磺唑酮 1375

苯甲酚 1561苯甲酸 1764

苯甲酸雌二醇 1577，1642

苯甲酸求偶二醇 1577

苯甲酸腙柔红霉素 399

苯甲氧青霉素 20

苯克磷 1505

苯咪唑嗪 1807

苯那君 517，1795

苯那坐尔 517

苯哌丙吡唑酮 749

苯哌咪唑酮 1807

苯羟甲胺 1106

苯噻丙酸 1448

苯噻啶 625，1799

苯肾上腺素 1013

苯妥英钠 559，907

苯溴马隆 1374

苯溴香豆素 1374

苯氧乙醇 1556

苯乙肼 734

苯乙哌啶 1137

苯乙双胍 1367

苯茚胺 1809

苯扎贝特 966

苯扎溴铵 1554

苯唑青霉素钠 5

苯唑西林 5

苯唑西林钠 5

鼻窦炎口服液 1679

鼻咽清毒剂 1689

鼻渊舒口服液 1679

比阿培南 56

比卡鲁胺 441

比卡米特 441

比帕里定 830

比沙可啶 1129

比生群 408

比索洛尔 787

吡贝地尔 583

吡布特罗 876，1036

吡丁醇 876

吡丁舒喘宁 876

吡啶斯的明 664

吡啶亚硝脲 309

吡哆醇 1391

吡哆辛 1391

吡蒽醌 407

吡二丙胺 901

吡格列酮 1370

吡磺环己脲 1364

吡喹酮 233

吡拉西坦 653

吡硫醇 618

吡咯吡胺 1808

吡咯蒽醌 406

吡罗蒽醌 406

吡罗昔康 1451

吡美诺 904

吡嘧司特钾滴眼液 1711

吡喃阿霉素 403，1275

吡诺克辛滴眼液 1728

吡诺克辛钠滴眼液 1726

吡哌醇 904

吡哌酸 110

吡葡亚硝脲 311

吡嗪甲酰胺 142

吡嗪哌酯 781

吡嗪酰胺 142

吡柔比星 403，1275

吡舒喘宁 876，1036

吡酮亚硝脲 309

吡西卡尼 920

吡疡平 1092

吡唑甲氢龙 1203，1595

必存 646

必降脂 966

必可酮 1058，1343

必兰麻 1761

必利脂 966

必洛斯 855

必麦森 1792

必舒胃 1092

必嗽平 1020

必需磷脂 1152

蓖麻油 1134

避孕灵 1622

避孕片1号 1603

避孕片2号 1605

苄胺唑啉 961

苄苯哌咪唑 1801

苄丙洛 830

苄普地尔 830

苄青霉素 2

苄丝肼多巴 592

表阿霉素 403

表飞鸣 1114

表柔比星 403

表柔霉素 403

别嘌醇 1297，1372

别嘌呤醇 1297，1372

宾曲唑尔 407

冰黄肤乐软膏 1791

冰凌草制剂 488

丙氨膦酸钠 1301，1337

丙氨瑞林 459

丙胺太林滴眼液 1725

丙吡胺 901

丙泊酚 1521

丙二胺亚胺 322

丙谷胺 1093

丙环定 598

丙磺舒 1373

丙卡巴肼 318

丙卡特罗 1037

丙硫氧嘧啶 1330

丙硫异烟胺 148

丙咪腙 410

丙米嗪 726

丙炔苯丙胺 589

丙赛优 1330

丙三醇 1133，1429，1723

丙酸倍氯米松鼻喷雾剂 1673

丙酸氟替卡松鼻喷雾剂 1674

丙酸睾酮 438，1201，1347，1594

丙酸睾丸素 438，1201，1347，1594

丙酸睾丸酮 1201

丙酸交沙霉素 94

丙酸氯倍他索 1785

丙体六六六 1782

丙酮醛双脒腙 410

丙戊酸镁 760

丙戊酸钠 566，758

丙戊酰胺 570

丙烯吗啡酮 1509

丙烯心安滴眼液 1717

丙缬草酰胺 570

丙亚胺 322

丙氧鸟苷 177

丙种球蛋白 1213

丙种维生素 1392

病毒灵 181

病毒唑 180

病毒唑滴眼液 1703

波立维 991，1253

波利特 1081

波替单抗 417

波依定 819

玻璃酸酶 1731

玻璃酸钠 1485，1735

玻丽玛朗 1800

伯氨喹 209

伯尔定 332

伯克纳 1673

铂尔定 332

博帝 945

博尔泰力 1149

博坤力 389

博来霉素 325

博莱优福定 344

博乐欣 745

博利康尼 1032

博路定 198

博洛克 1241

博宁 512，1301

博思清 715

博苏 787

搏力高 855

薄荷醇 1764

薄荷脑 1764

卟吩姆钠 498

补骨脂内酯 1773

补骨脂素 1772

补佳乐 1577

布比卡因 1525

布地奈德 1059

布地奈德鼻喷雾剂 1671

布地奈德福莫特罗粉吸入剂 1064

布林佐胺滴眼液 1721

布洛芬 1446

布美他尼 1416

布那唑嗪 946

布诺啡 1542

布普品 750

布舍瑞林 1574

布斯帕 784

布斯哌隆 784

布他酮 1440

布特 1790

步复迈 638，828

C

采福 535

草分枝杆菌FU36注射液 1694

草酸铂 333

叉颠宁 562

茶多酚 492

茶碱 1045

茶碱乙二胺盐 1043

茶碱乙烯双胺 1043

蟾酥糊剂 1754

长春胺 634

长春地辛 379，1279

长春花胺 634

长春花碱 376

长春花碱酰胺 1279

长春花素 634

长春碱 376

长春碱酰胺 379

长春瑞滨 379

长春西汀 635

长春新碱 377，1277

长效避孕片1号 1610

长效尿崩停 1323

长效土霉素 78

长效硝酸甘油 887

长效胰岛素 1357

长秀林 1359

长压定 956

肠虫清 242

常衡林 970

畅美 1191

超长效胰岛素 1359

超纯促卵泡素 1571

超顺磁性氧化铁 1843

重组改构人肿瘤坏死因子 472

重组干扰素α-2a 468

重组干扰素α-2b 469

重组牛碱性成纤维细胞生长因子 1732

重组人5型腺病毒注射液 497

重组人p53腺病毒注射液 496

重组人白介素-11 510

重组人白介素-2 1302

重组人白细胞介素-11 1214

重组人白细胞介素-2 475

重组人表皮生长因子衍生物滴眼剂 1732

重组人促红细胞生成素-β 508

重组人干扰素α-1b 202，471

重组人干扰素α-2a 199，468，1646

重组人干扰素α-2b 185，202，469，1646

重组人干扰素α-2b凝胶 1792

重组人干扰素β 181

重组人干扰素γ 183，472

重组人红细胞生成素 1205

重组人甲状旁腺激素（1-34） 1333

重组人粒细胞-巨核集落刺激因子 507

重组人粒细胞集落刺激因子 506，1208

重组人凝血因子 Ⅶa 1230

重组人生长激素 1318

重组人血管内皮抑素 433

重组人血小板生成素 509，1215

重组人胰岛素 1357

重组瑞替普酶 1246

重组乙型肝炎疫苗(CHO细胞) 262

重组乙型肝炎疫苗(酵母) 261

重组组织型纤溶酶原激活剂 631，1245

除铁灵 1738

川芎嗪 636

川芎一号碱 636

喘定 1046

喘康速 1032

喘咳宁 1042

喘舒 1033

喘速宁 1035

喘通 1033

垂普托雷林 458

垂体后叶粉 1322

垂体后叶素 1633

纯化促卵泡素 1570

雌氮芥磷酸钠 303

雌二醇 1578

雌二醇氮芥 303

雌莫司汀 303

雌三醇软膏 1649

雌三醇栓 1583

雌三醇霜 1582

雌甾氮芥 303

次黄嘌呤核苷 1143

次黄嘌呤核苷二醛 370

次氯酸钠溶液 1746

次碳酸铋 1135

次亚硫酸钠 1509

粗榧碱 373

促肝细胞生长素 1148

促黄体生成素释放激素 460

促甲状腺激素 1317

促甲状腺激素释放激素 1316

促皮质素 1315

促肾上腺皮质激素 1315

醋氨苯砜 153

醋氨酚 1438

醋氮酰胺 1417

醋丁洛尔 801

醋丁酰心安 801

醋甲唑胺 1419

醋葡醛内酯 501

醋酸 1557

醋酸地塞米松 1785

醋酸氯己定栓 1648

醋酸泼尼松 1211

醋酸羟吡咔唑 390

醋唑磺胺 1417，1722

催产素 1630，1642

催乳片 1642

催醒安滴眼液 1721

痤疮平 1786

D

哒罗哌丁苯 699

哒哌啶醇 699

达必佳 458，1574

达恩Vi 273

达菲林 458

达霏欣 1773

达芙通 1588

达肝素钠 998，1236

达卡巴嗪 319

达珂 365，1271

达克罗宁 1690

达克宁 165，1645，1770

达克普隆 1080

达林 1793

达美康 1363

达那唑 1212，1601

达沙替尼 428

达舒平 901

达爽 845

达体朗 755

达希纳 429，1291

达昔单抗 1313

达喜 1074

达英-35 1609

答是美 593

大扶康 167，1702

大观霉素 69

大力补 1351

大仑丁 559，907

大苏打 1509

代丁 197

代文 857

黛力新 752

丹奥 628

丹那唑 1212，1601

单唾液酸四己糖神经节苷脂 673

单唾液酸四己糖神经节苷脂钠注射液 673

单酰胺菌素 59

单硝酸异山梨酯片 885

单硝酸异山梨酯注射液 886

胆茶碱 1044

胆酪胺 963

胆灵 1180

胆酸钠 1176

胆维他 1176

胆影葡胺 1829

蛋白多糖 481

蛋白结合紫杉醇 384

氮甲 292

氮烯咪胺 319

氮杂胞苷 1271

当归丸 1654

导脉顺 816

导升明 1738

得保松 1344

得高宁 809

得理多 562，1327

得每通 1116

得敏功 1803

得普利麻 1521

得舒特 1110

得斯芬 1206，1496

德巴金 566，758

德路生 1302

德脉宁 885

德沙美松 518

低分子肝素钠 1000

低分子量肝素 997

低分子量肝素钙 1237

低分子量肝素钠 1236

低分子右旋糖酐 1428

低分子右旋糖酐-40 1428

低精蛋白锌人胰岛素 1358

低精蛋白锌胰岛素 1356

滴比露 129

的卡青霉素 15

狄奥宁 1730

狄戈辛 865

狄吉妥辛 864

迪北 1365

迪波盖斯通 453

迪恩安 199

迪美仙 474

迪沙 1364

迪坦妥 946

敌百痉 758

敌磷 1501

抵克力特 1251

抵克立得 995，1251

地巴唑滴眼液 1736

地蒽酚 1789

地尔硫〖XC卓.tif；%70%70，JZ〗 808

地芬尼多 636

地芬诺酯 1137

地氟醚 1515

地氟烷 1515

地高辛 865

地恒赛 1810

地卡因 1524

地拉普利 850

地氯雷他定 1810

地洛他定 1810

地霉素 77

地诺前列酮 1627，1634

地匹福林滴眼液 1714

地屈孕酮 1588

地塞米松 518，1343

地塞米松滴眼液 1708

地西泮 548

地西他滨 365，1271

蒂清 321

颠茄片 1105

癫健安 570

典必殊 1696

碘比醇 1836

碘吡多 1831

磺必乐 1831

碘酊 1552

碘番酸 1826

碘酚 1744

碘佛醇 1834

碘伏 1546

碘附 1546

碘甘油 1757

碘苷滴眼液 1702

碘海醇 1832

碘化钾 1332

碘化油 1651，1825

碘甲腺氨酸钠 1329

碘解磷定 1501

碘酒 1552

碘克沙醇 1840

碘磷定 1501

碘络酮 1647

碘帕醇 1831

碘普胺 1837

碘普罗胺 1837

碘曲仑 1652，1839

碘塞罗宁 1329

碘异酞醇 1831

电盐 1018

淀粉代血浆 1387

淀粉酵素 1115

淀粉酶 1115

靛玉红 483

迭力 570

叠氮红霉素 96

叠氮胸苷 186

蝶啶胺 338

蝶酰谷氨酸 1198

丁氨苯丙酮 750

丁氨特罗 876

丁胺卡那霉素 64

丁苯哌啶醇 1803

丁苯酞 647

丁苯氧酸 1416

丁丙诺啡 1542

丁地松 1059

丁公藤滴眼液 1720

丁贺 197

丁卡因 1524，1689

丁螺环酮 784

丁咯地尔 638

丁咯地尔盐酸盐 638

丁尿胺 1416

丁哌卡因 1525

丁酸/丙酸氢化可的松 1786

丁酸杆菌 1141

丁酸菌 1141

丁酸梭菌 1141

丁香油 1747

定君生 1649

东莨菪碱滴眼液（眼膏） 1724

东菱迪芙 629

东菱克栓酶 629，1248

东洋霉素 397

冬凌草制剂 488

冬眠灵 520，683

动脉灌注用顺铂 331

冻干健康人血浆 1387

冻干狂犬病人免疫球蛋白 284

都可喜 641

毒扁豆碱滴眼液 1720

毒毛花苷K 869

杜丁胺 873

杜鹃花酸 1782

杜密克 1168

度冷丁 1536

度洛西汀 746

短棒菌苗 465

短棒状杆菌制剂 465

短小棒状杆菌 465

短小棒状杆菌菌苗 465

短效胰岛素 1353

对氨基水杨酸钠 144

对氨柳酸钠 144

对羟苯心胺 874

对乙酰氨基酚 1438

多巴胺 870

多巴酚丁胺 873

多巴丝肼 592

多非利特 928

多氟沙星 117

多吉美 424

多价气性坏疽抗毒素 280

多聚甲醛糊剂 1755

多抗甲素 477，1693

多乐宝灵 1350，1595

多力康 635

多利平脂 969

多虑平 729

多酶片 1113

多美康 782

多奈哌齐 654

多黏菌素B 84

多黏菌素E 85

多诺霉素 1273

多潘 300

多潘立酮 1126

多柔比星 401，1273

多塞平 729

多沙普仑 614，1068

多沙唑嗪 943

多索茶碱 1047

多维素片 1396

多西环素 78

多西他赛 383

多烯磷脂酰胆碱 1152

朵贝尔液 1680

E

鹅去氧胆酸 983，1173

厄贝沙坦 853

厄贝沙坦氢氯噻嗪 854

厄洛替尼 422

厄他培南 57

恩比兴 291

恩必普 647

恩波吡维铵 243

恩丹西酮 522

恩度 433

恩肤霜 1785

恩氟烷 1512

恩卡胺 916

恩卡尼 916

恩霖 640

恩诺欣 779

恩他卡本 595

恩他卡朋 595

恩塔卡蓬 595

恩特来 793

恩替卡韦 198

蒽二腙 408

蒽林 1789

蒽三酚 1789

蒽双咪腙 408

儿茶酚乙胺 870

尔正先 645

耳聋左慈丸 1667

二氨二苯砜 151

二苯环庚啶 1798

二苯吗啉乙吡酮 1068

二苯哌丙烷 1029

二苯乙内酰脲 907

二丙醇胺己酞氨酸 1837

二丙谷酰胺 1093

二丙基乙酸钠 566

二丙基乙酰胺 570

二丙酸倍氯米松 1058

二氮嗪 955

二氮杂卓 706

二甲胺四环素 80

二甲半胱氨酸 1171

二甲苯氧戊酸 970

二甲弗林 613，1067

二甲硅油 1188

二甲磺酸丁酯 314，1262

二甲金刚胺 596

二甲金刚烷胺 596

二甲双胍 1366

二磷酸胞嘧啶胆碱 617

二硫辛酸 669

二氯苯吡啶 819

二氯苯磺胺 1418

二氯苯咪唑 1770

二氯二氨铂 330

二氯尼特 224

二氯散 224

二喃氟啶 345

二羟丙茶碱 1046

二羟丙氧甲基鸟苷 177

二羟蒽二酮 405

二羟基蒽醌 405

二氢埃托啡 1540

二巯丙磺钠 1499

二巯丁二钠 1498

二巯丁二酸 601

二巯琥钠 1498

二巯琥珀酸钠 1498

二巯基丙醇 1497

二去水卫矛醇 316

二噻茂酯 1147

二脱氧胸苷 188

二性霉素B 156

二溴甘露醇 315

二溴去羟卫矛醇 316

二溴脱氧己六醇 316

二溴卫矛醇 316

二氧丙嗪 1030

二氧化碳 1822

二乙脲心安 792

二乙酰氨苯砜 153

F

法安明 998，1236

法必林 104

法布莱士 1232

法可林滴眼液 1726

法乐通 447

法禄达 453

法玛新 403

法莫替丁 1089

番木鳖碱 616

番泻叶/番泻苷A、番泻苷B 1132

凡德他尼 431

凡可霉素 86

凡拉帕米 806

反应停 436，1292，1467

泛喹酮 225

泛影葡胺 1827

防聚灵 1251

放射性磷酸钠 502

放线菌素C 395

放线菌素D 394

非布丙醇 1179

非格司亭 506，1208

非洛地平 819

非那根 1796

非诺贝特 968

非诺夫他林 1130

非诺特罗 1035

非诺维林 1111

非索非那定 1811

非索那定 1811

菲立磁 1843

肺达宁 1068

费乐地平 819

芬必得 1446

芬布芬 1449

芬那露 782

芬斯汀 1445

芬太尼 1537

纷乐 1471

酚丙喘宁 1035

酚甘油滴耳液 1666

酚磺乙胺 1221

酚间羟异丙肾上腺素 1035

酚酞 1130

酚妥拉明 961

粉尘螨注射液 1820

奋乃静 686

风度 1509

呋氟尿嘧啶 343

呋麻滴鼻液 1668

呋喃苯胺酸 1413

呋喃丙胺 234

呋喃氟尿嘧啶 343

呋喃硫胺 1390

呋喃嘧酮 235

呋喃坦啶 131

呋喃西林 1562

呋喃硝胺 1087

呋喃新 1562

呋喃唑酮 132

呋塞米 1413

呋维司曲 448

肤轻松 1345

麸氨酸 1164

弗隆 451

弗瑞林 626

伏格列波糖 1368

伏乐新 26

伏立康唑 170

伏立诺他 375

芙瑞 451

扶他林 1453

孚来迪 1371

孚琪 1776

氟阿糖腺苷 362，1267

氟安定 550

氟胞嘧啶 159

氟苯安定 550

氟苯桂嗪 827

氟苯哌苯醚 739

氟苯氧丙胺 737

氟比洛芬 1450

氟比洛芬钠滴眼液 1709

氟布洛芬 1451

氟达拉滨 362，1267

氟啶酸 114

氟伐他汀 980

氟非那嗪 688

氟芬那酸丁酯软膏 1790

氟奋乃静 688

氟奋乃静癸酸酯 718

氟伏沙明 741

氟化钠甘油糊剂 1749

氟化钠溶液 1748

氟化亚锡溶液 1749

氟甲睾酮 440

氟甲强的松龙 518

氟甲去氢氢化可的松 1343

氟卡胺 915

氟卡律 915

氟卡尼 915

氟康唑 167

氟康唑滴眼液 1702

氟利坦 442

氟联苯丙酸 1450

氟罗沙星 117

氟美松 518，1343

氟米龙滴眼液 1708

氟脑嗪 827

氟尿苷 342

氟尿嘧啶 1789

氟尿脱氧核苷 342

氟哌醇 697

氟哌丁苯 697

氟哌啶 699

氟哌啶醇 697

氟哌利多 699

氟哌噻吨 696

氟哌噻吨美利曲辛 752

氟哌酸 111

氟哌酸滴眼液 1697

氟羟甲睾酮 440

氟嗪酸 115

氟嗪酸滴眼液 1697

氟轻松 1345

氟他胺 442

氟他米特 442

氟替卡松 1061

氟铁龙 342

氟维司群 448

氟西泮 550

氟西汀 737

氟硝丁酰胺 442

福爱力 89

福安特威 271

福达华 362，1267

福尔可定 1028

福尔利 1520

福尔马林 1555

福静清 1129

福康泰 199

福慷泰 468

福可定 1028

福美司坦 450

福美坦 450

福莫司汀 308

福莫特罗 1038

福乃得 1194

福善美 1483

福松 1129

福泰氮芥 308

福辛普利 842

辅酶维B12 1201

辅酶维生素B12 1201

辅舒良 1061，1674

辅舒酮 1061

妇科千金片 1653

妇宁片 1590

妇炎康软胶囊 1656

妇炎消胶囊 1654

复达欣 39

复代文 858

复方18-甲基炔诺酮 1606

复方α-酮酸片 1430

复方氨基酸片 1430

复方苄丝肼 592

复方鳖甲软肝片 1172

复方薄荷脑滴鼻剂 1678

复方草珊瑚含片 1682

复方次甲氯地孕酮月服片 1612

复方醋酸环丙孕酮片 1609

复方地索高诺酮 1607

复方碘甘油 1681

复方氟米松软膏 1783

复方氟尿嘧啶多相脂质体注射液 346

复方氟尿嘧啶注射液 346

复方甘草片 1030

复方甘草酸苷 1161

复方红霉素滴耳液 1664

复方黄体酮 1586

复方甲地孕酮片 1605

复方甲氧那明 1042

复方卡力孜然酊 1774

复方磷酸可待因溶液 1027

复方炉甘石眼膏 1740

复方氯霉素栓 1645

复方门冬维甘滴眼液 1736

复方木鸡冲剂 489

复方硼砂溶液 1680

复方炔雌醚 1610

复方炔诺酮片 1603

复方炔诺孕酮2号片 1611

复方噻吗洛尔滴眼液 1718

复方沙棘籽油栓 1650

复方山莨菪碱滴眼液 1735

复方双花口服液 1686

复方酮康唑霜 1779

复方托吡卡胺滴眼液 1724

复方硝酸益康唑乳膏 1780

复方盐酸阿替卡因注射液 1761

复方愈创蓝油烃软膏 1566

复方樟柳碱注射液 1737

复方樟脑酊 1139

复方左炔诺孕酮片 1605

复康素 696

复美欣 103

副肾素 1007

富马酸酮替芬鼻吸入气雾剂 1675

富马酸酮替芬滴眼液 1713

富马酸亚铁 1195

富马铁 1195

G

钆喷酸葡胺 1842

伽玛 472

钙保明 1235

钙肝素 1235

钙三醇 1298

钙中钙 1478

干酵母 1114

干扰能 469，1288

干扰素α-2b滴眼液 1706

干扰素β-1b 667

干髓糊 1755

甘草酸单铵 1158

甘草酸二铵 1150，1159

甘草锌 1097

甘精胰岛素 1359

甘乐能 202，469，1288

甘利欣 1150，1159

甘磷酰芥 296

甘露醇 1722

甘露聚糖肽 477，1693

甘平 1159

甘舒霖30R 1360

甘舒霖N 1358

甘舒霖R 1357

甘糖酯 989

甘油 1133，1429，1723

甘油茶碱 1046

肝得健 1152

肝素钙 1235

肝素钠 1232

肝泰乐 1156

肝炎灵注射液 1150

高粗榧碱 374

高聚金葡素 468

高抗素 695

高乐肽 460，1572

高锰酸钾 1558

高三尖杉酯碱 374，1280

高渗葡萄糖注射液 1427

高特灵 938

戈那瑞林 460，1572

戈舍瑞林 459，1571

格华止 1366

格拉司琼 524，1122

格雷西龙 1122

格立得 304

格列本脲 1363

格列吡嗪 1364

格列波脲 1364

格列喹酮 1365

格列美脲 1365

格列齐特 1363

格列卫 423，1290

格鲁玛脱敏剂 1756

根管糊剂 1752

更宝芬 1583

更昔洛韦 177

更昔洛韦滴眼液（凝胶） 1704

宫瘤清 495

汞复宁 500

钩端螺旋体疫苗 267

枸橼酸铋钾 1094

枸橼酸他莫昔芬 1215

古拉定 1156，1162

谷氨酸 1164

谷胱甘肽 1500

谷胱甘肽滴眼液 1727

骨化三醇 1298，1336，1399，1478

骨膦 511

鼓膜表面麻醉药 1692

瓜蒂素 1149

呱西替柳 1019

呱西替沙 1019

胍乙啶 954

冠脉舒 894

冠心平 965

贯叶连翘提取物 754

光卟啉 498

光辉霉素 396

光神霉素 396

鲑鱼降钙素 1484

鬼臼苄叉苷 394

鬼臼毒素 1771

鬼臼甲叉苷 1283

鬼臼噻吩苷 392，1283

鬼臼酰乙肼 393

鬼臼乙叉苷 391，1282

癸氟奋乃静 718

癸酸氟哌啶醇 717

桂利嗪 826

桂哌齐特 639

桂哌齐特马来酸盐 639

桂益嗪 826

果导 1130

果纳芬 1571

果糖 1385

果糖二磷酸钠 895

过醋酸 1548

过非那嗪 686

过锰酸钾 1558

过氧化苯甲酰 1786

过氧化氢溶液 1559

过氧乙酸 1548

H

哈伯因 648，658

哈力多 717

哈林通碱 373

哈西奈德 1780

孩尔来福 260

海伯尔 202

海捷亚 862

海昆肾喜胶囊 1433

海伦 1733

海莫莱士 287，1227

海普林 1232

海通 989

海威克 259

海正立特 119

海正麦克丁 239

含氯石灰 1563

含珠停 1624

蒿甲醚 206

郝素林 1226

呵儿贝 265

合-14 299

合-520 301

合欢香叶酯 1100

合心爽 808

和乐生 294

和美新 386

和日 474

和欣 961

核黄素 1390

核糖核酸 1148

核糖霉素 67

核糖唑胺 367

贺普丁 196

贺维力 197

贺新立适 265

赫赛汀 412

褐藻多糖硫酸酯 1433

恒德 719

红比霉素 398，1273

红霉素 89

红霉素丙酸酯十二烷基硫酸盐 91

红霉素/过氧化苯甲酰凝胶 1792

红霉素琥珀酯 92

红霉素硫酸月桂酸酯 91

红色诺卡氏菌细胞壁骨架 467

喉疾灵胶囊 1688

后马托品滴眼液 1723

葫芦苦素 E 491

葫芦素 491

琥珀胆碱 1528

琥珀酸红霉素 92

琥珀酸亚铁 1194

琥乙红霉素 92

华蟾素注射液 492

华法林钠 1239

滑石粉 1765

还原型谷胱甘肽 1156，1162

环胺醚醌 312

环孢菌素 1305

环孢霉素A 1305，1465

环孢素 1305，1465

环孢素滴眼液 1710

环胞啶 355

环胞苷 355

环吡酮胺 1778

环丙贝特 970

环丙氟哌酸 116

环丙氟哌酸滴眼液 1698

环丙沙星 116，1782

环丙沙星滴眼液 1698

环丙孕酮 456，1591

环己二胺硫酸铂 332

环己亚硝脲 305，1260

环磷氮芥 293

环磷酰胺 293，1255

环磷酰胺滴眼液 1710

环硫铂 332

环丝氨酸 148

环戊甲噻嗪 1410

环戊氯噻嗪 1410

环戊噻嗪 1410

环烯头孢菌素 25

环辛季铵 937

环氧乳醇 316

缓脉灵 903

黄氏响声丸 1687

黄体酮 1584

黄体酮胶囊 1585

黄氧化汞眼膏 1740

磺胺醋酰钠滴眼液 1699

磺胺哒嗪 104

磺胺多辛 207

磺胺甲噁唑 109

磺胺甲基异噁唑 109

磺胺邻二甲氧嘧啶 207

磺胺嘧啶 104

磺吡酮 1375

磺达肝癸钠 1002

磺巯嘌呤钠 361

磺酰茚酸 1454

灰黄霉素 160

灰锰氧 1558

恢压敏 1015

回苏灵 613，1067

茴拉西坦 652

茴三硫 1176

惠尔血 506，1208

惠加强-G 1100

活宁 1513

活性炭 1136

活性维生素D3 1335，1400

藿胆丸 1680

J

肌苷 1143

肌苷二醛 370

积华固松 1482

基立福 289

基泰 474

基因工程干扰素α-2a 468

基因工程干扰素α-2b 469，1288

基因工程干扰素γ 1289

吉法酯 1100

吉非贝齐 970

吉非罗齐 970

吉非洛齐 970

吉非替尼 421

吉粒芬 506，1208

吉美前列素 1629

吉姆欣 1209

吉派林 1232，1236

吉赛欣 1208

吉他霉素 99

吉妥珠单抗奥唑米星 420

吉西他滨 356

极固宁 1750

即复宁 1313

己酸孕酮 1592

己烯雌酚 444，1576，1642

脊舒 599

济脉欣 1205

加巴喷丁 570

加贝酯 1187，1242

加兰他敏 656

加斯清 1128

加替沙星 121

加替沙星滴眼液 1699

加味逍遥丸 1654

佳代胞 467

佳静安定 544，776

佳乐定 776

佳乐宁 225

佳诺顺 515

佳苏仑 614

甲氨蝶呤 336，1263，1460

甲苯磺丁脲 1361

甲苯磺酸溴苄乙铵 924

甲苯咪唑 244

甲苯哌丙酮 643

甲苄咪唑 1520

甲氮咪胺 319

甲氮酰胺 1419

甲狄戈辛 868

甲地高辛 868

甲地孕酮 454，1590

甲地孕酮探亲避孕片 1614

甲多巴肼 592

甲酚 1561

甲酚磺酸 1561

甲砜霉素 83

甲氟喹 209

甲氟哌酸 117

甲睾酮 439，1346，1593

甲钴胺 673，1204

甲环己亚硝脲 1261

甲环亚硝脲 307

甲磺胺心定 925

甲磺吡脲 1363

甲磺丙脲 1364

甲磺酸加贝酯 1242

甲磺酸雷沙吉兰 591

甲磺酸依普罗沙坦 863

甲基-CCNU 307，1261

甲基苄肼 318

甲基多巴 949

甲基睾丸素 439，1346，1593

甲基红霉素 98

甲基还原青蒿素 206

甲基硫酸新斯的明 665

甲基吗啡 1025

甲基尿嘧啶氮芥 300

甲基泼尼松龙 1342

甲基强的松龙 1304，1342

甲基羟基玫瑰树碱 390

甲亢平 1332

甲喹吩嗪 1800

甲硫达嗪 691

甲硫哌啶 691

甲硫酸新斯的明 665

甲硫氧嘧啶 1331

甲氯苯酰胺 735

甲氯芬酯 608，659

甲氯芬酯盐酸盐 659

甲醚抗孕片 1616

甲萘醌亚硫酸氢钠 1216

甲尿嘧啶氮芥 300

甲哌氟丙嗪 690

甲哌利福霉素 137

甲哌硫丙嗪 1119

甲哌噻庚酮 1814

甲哌酮 643

甲泼尼龙 1304，1342

甲泼尼龙注射剂 1708

甲羟安定 552

甲羟孕酮 453，1586

甲氰吡酮 879

甲氰咪胍 1084

甲巯咪唑 1331

甲醛甲酚溶液 1743

甲醛溶液 1555

甲噻吩嗪 1800

甲糖宁 1361

甲酰四氢叶酸钙 534，1199

甲硝磺酰咪唑 128

甲硝基羟乙唑 225

甲硝唑 126，225

甲硝唑阴道泡腾片 1643

甲型肝炎减毒活疫苗 259

甲型肝炎灭活疫苗 260，1657

甲溴阿托品 1108

甲氧胺 1015

甲氧苯丙胺 1042

甲氧吡丁苯 638

甲氧苄胺嘧啶 107

甲氧苄啶 107

甲氧补骨脂素 1773

甲氧芳芥 300

甲氧基溶肉瘤素 300

甲氧氯普胺 516，1124

甲氧明 1015

甲氧那明 1042

甲氧萘丙酸 1445

甲氧氰甲硫头孢菌素 50

甲氧沙林 1773

甲氧头孢噻吩 49

甲氧乙心安 785

甲叶钙 1199

甲异靛 484，1284

甲孕酮 453，1586

甲状旁腺激素 1333

甲状腺片 1327

假单胞菌制剂 467

假蜜环菌素A 1179

间苯二酚 1562，1765

间羟胺 1011

间羟叔丁肾上腺素 1032

间羟舒喘灵 1032

间羟舒喘宁 1032

间羟嗽必妥 1032

间羟异丙肾上腺素 1034

碱式果胶酸铋钾 1095

碱式碳酸铋 1135

碱式碳酸铝镁 1074

健高灵 1318

健脑素 659

健瑙灵 659

健择 356

降胆敏 963，1177

降胆宁 964

降胆葡胺 964

降钙素 512，1334

降糖灵 1367

降糖片 1366

降纤酶 1004，1247

降压嗪 955

降脂苯酰 966

降脂树脂Ⅰ号 963

降脂树脂Ⅱ号 964

降脂树脂Ⅲ号 964

降脂乙酯 965

交沙霉素 94

胶体次枸橼酸铋 1094

胶体果胶铋 1095

角沙霉素 94

酵母生 1114

洁霉素 100

洁霉素滴眼液 1696

结合雌激素 1579

结核安 146

结核活菌苗 464

结核霉素 148

捷佰舒 335

捷赐瑞 841

捷力 230

捷洛林 230

解氟灵 1505

解磷定 1501

解磷注射液 1504

解铅乐 1494

解泰 1129

今又生 496

金博瑞 650

金刚胺 178，604

金刚藤胶囊 1652

金刚烷 604

金刚烷胺 178，604

金格多那 102

金龙胶囊 493

金诺芬 1473

金嗓散结丸 1687

金汕秦 40

金属砷糊剂 1754

金双歧 1140

金思平 589

金喜素 386，1281

金因舒 1732

近视乐滴眼液 1735

经带宁胶囊 1656

精氨酸 1166

精蛋白锌胰岛素 1357

肼苯达嗪 953

肼屈嗪 953

净肤灵 1781

净司他丁 328

净司他丁斯酯 328

净司他丁替马拉美 328

九节风制剂 487

久乐 197

久悦 824

酒精 1553

酒石酸溴莫尼定滴眼液 1719

巨和粒 510，1214

聚肌胞 179，465

聚肌胞滴眼液 1707

聚肌胞苷酸 179，465

聚肌啶酸滴眼液 1707

聚肌苷酸-聚胞苷酸 179，465

聚肌苷酸滴眼液 1707

聚维酮碘 1546

聚维酮碘栓 1647

聚烯吡酮碘 1647

聚氧乙烯二醇 1129

聚乙二醇 1129

聚乙二醇滴眼液 1735

聚乙二醇干扰素α-2a 203

聚乙二醇干扰素α-2b 204

聚乙烯二醇 1129

卷曲霉素 148

卷须霉素 148

君必青 25

君力达 1366

君瑞清 343

菌刻单 59

K

咖啡碱 606

咖啡因 606

卡巴苯醌 313

卡巴克络 1218

卡巴拉汀 657

卡巴咪嗪 562，1327

卡巴胂 227

卡比多巴 593

卡比马唑 1332

卡别多巴 593

卡波醌 313

卡波罗孟 891

卡波孟 891

卡泊芬净 173

卡铂 332

卡博平 1367

卡氮芥 304，1259

卡肌宁 1531

卡介菌多糖、核酸注射液 1693

卡介苗 464

卡理稳 793

卡林优 1727

卡洛磺钠 1218

卡洛柳钠 1218

卡马喹 205

卡马特灵 598

卡马西平 562，761，1327

卡美诺霉素 399

卡莫氟 346

卡莫司汀 304，1259

卡那霉素 61

卡纳琳 533

卡培他滨 349

卡前列甲酯 1629

卡前列素氨丁三醇 1633

卡柔比星 399

卡司平 1370

卡替洛尔滴眼液 1718

卡托普利 833

卡孕栓 1629

开博通 833

开克 737，830

开马君 598

开麦特灵 598

开浦兰 572

开普拓 387

开瑞坦 1802

开思亭 1805

开他敏 1518

开同 1430

开文通 635

凯服新 230

凯福定 39

凯福隆 31

凯莱止 1805

凯兰欣 8

凯时 892

凯斯 38

凯特瑞 524

凯西莱 1151

凯因益生 202

坎地沙坦 855

康德灵 989

康加尔多 795

康力龙 1203，1351

康泉 524

康士得 441

康舒宁 286，1220

康司艾 474

康斯平 287，1227

康泰苗 261

康维生 1232

康忻 787

糠酸莫米松 1780

糠酸莫米松鼻喷雾剂 1676

糠甾醇片 1757

抗Tac单抗 1313

抗癌161 323

抗癌锑 503

抗虫灵 248

抗宫炎片 1655

抗黑瘤素 319

抗坏血酸 1392

抗坏血酸肼 501

抗甲种血友病因子 1227

抗狂犬病血清 282

抗利痛 620

抗瘤氨酸 299

抗瘤新芥 297

抗敏胺 1809

抗脑痛 620

抗凝血酶Ⅲ 1242

抗凝血酶Ⅲ浓缩物 1242

抗人T细胞球蛋白 1313

抗人淋巴细胞免疫球蛋白 1312

抗人淋巴细胞球蛋白 1312

抗人胸腺球蛋白 1313

抗生素糊剂 1752

抗炭疽血清 283

抗胸腺细胞球蛋白 1313

抗血纤溶芳酸 1225

抗血纤溶环酸 1224

抗血友病球蛋白 1227

抗乙肝免疫核糖核酸 478

考的松 1341

考来替泊 964

考来烯胺 963，1177

珂丹 595

科赛斯 173

科素亚 861

咳必清 1029

咳福乐 1029

咳快好 1029

咳乐钠 1052

咳乃定 1028

咳哌宁 1029

可达龙 921

可待因 1025

可的松 1341

可的松滴眼液（眼膏） 1706

可的索 1338

可定 981

可多华 943

可尔生 102

可弗 342

可化舒 465

可拉明 612，1065

可拉唑 615

可乐必妥 115

可乐定 957

可乐定滴眼液 1715

可乐静 520，683

可乐宁 957

可力 865

可洛他林 330

可溶性胰岛素 1353

可他敏 517

可怡 452

克倍宁 54

克喘嗪 1799

克喘素 1036

克咳敏 1030

克拉立平 362

克拉霉素 98

克拉屈滨 362，1268

克利痛 620

克林澳 639

克林霉素 102

克林霉素磷酸酯凝胶 1793

克林美 102

克淋 69

克隆伽玛 1289

克伦特罗 1036

克罗拉滨 363

克罗米芬 1596

克罗米通 1788

克霉灵 165，1770

克霉唑 162，1768

克霉唑滴眼液（眼膏） 1701

克敏嗪 1799

克脑迷 620

克疟喹 205

克塞灵 629

克噻平 705

克赛 1000，1234

克栓酶 629

克糖利 1364

克之 1042

空气 1822

口服避孕片0号 1606

口服福氏宋内菌痢疾双价活疫苗 268

口服脊髓灰质炎减毒活疫苗（猴肾细胞） 252

口腔溃疡膜 1758

口泰漱口液 1681

苦参碱 1149

苦参素 1149

苦参总碱注射液 496

快力 1128

快纳史滴眼液 1728

奎的平 710

奎尼丁 897

喹碘方 228

喹硫平 710

喹那普利 846

昆布滴眼液 1729

L

拉贝洛尔 799

拉达美新 358

拉米夫定 196

拉莫三嗪 576，763

拉帕替尼 427

拉他头孢 51

拉坦前列素滴眼液 1719

拉替群司德 351

拉西地平 817

拉氧头孢 51

来比林 1437

来得时 1359

来氟米特 1461

来格司亭 506

来那度胺 434，1293

来曲唑 451

来士普 743

来适可 980

莱克 1207

赖氨匹林 1437

赖脯胰岛素 1358

赖诺普利 841

兰百幸 1087

兰勃素 1023

兰迪 820

兰美抒 1769

兰释 741

兰苏 1023

兰索拉唑 1080

兰他隆 450

兰悉多 1080

榄香烯乳注射液 482

朗明 1047

朗天 735

劳卡胺 917

劳拉西泮 773

酪酸杆菌 1141

酪酸菌 1141

酪酸梭菌 1141

酪酸梭状芽孢杆菌 1141

乐铂 334

乐孚亭 750

乐疾宁 1266

乐卡地平 818

乐沙定 333

乐松 1442

乐瓦停 975

乐胃片 1104

乐息平 817

乐喜林 640

乐易扶 225

乐友 739

乐知苹 974

乐脂平 974

雷贝拉唑 1081

雷佛奴尔 1559，1626

雷公藤多苷 1467

雷利度胺 434，1293

雷米封 133

雷米普利 837

雷莫司琼 526

雷莫司汀 306

雷尼替丁 1087

雷诺氮芥 306

雷诺考特 1671

雷帕霉素 1308

雷帕鸣 1309

雷琐辛 1562，1765

雷替曲塞 351

雷替斯 1328

雷佐生 322

类克 1489

里奴内酰胺 443

里素劳 163，1775

力比泰 352

力复君安 714

力抗栓 995

力美松 1456

力能 1406

力排肺疾 150

力平之 968

力确兴 70

力如太 672

力欣奇 23

力月西 782，1522

力卓 248

立得安 831

立复宁 1312

立复汀 1671

立加利仙 1374

立洛星 114

立迈青 1237

立普妥 981

立止血 1220

立芷雪 1220

丽吉科 1123

丽科杰 1783

丽珠肠乐 1142

丽珠得乐 1094

丽珠脑乐 660

丽珠奇乐 96

丽珠欣乐 885

利巴韦林 180

利巴韦林滴眼液 1703

利必通 576，763

利喘贝 1054，1815

利喘平 1054，1815

利胆酚 1178

利多氟嗪 831

利多福心 831

利多卡因 905，1524，1690，1760

利凡诺 1559，1626，1766

利凡斯的明 648

利福定 139

利福霉素SV钠 140

利福霉素钠 140

利福平 137

利福平滴眼液 1697

利福全 551，772

利肝素70 1143

利加隆 1143

利君沙 92

利可君 1207

利鲁唑 672

利尿酸 1415

利培酮 711

利培酮微球 719

利普安 457

利塞膦酸钠 1482

利斯的明 648，657

利他林 607

利托君 1637


利妥昔单抗 410，1295，1492

利维爱 1602

利喜定 940

利血宝 1205

利血平 951

利血生 1207

利压定 841

粒细胞－巨噬细胞集落刺激因子 1209

痢特灵 132

联邦止咳露 1027

联苯苄唑 1776

联苯丁酮酸 1449

联苯双酯 1144，1163

链褐霉素 397

链黑霉素 397

链激酶 1243

链霉素 61，141

链脲菌素 310

链脲霉素 310

链球菌激酶 1243

链佐星 310

两性霉素B 156

亮丙瑞林 457，1573

亮菌甲素 1179

疗朴立 452

裂裥多糖 499

裂褶多糖 499

邻丙氨酸苄芥 297

邻丙氨酸硝苄芥 297

邻氯异丙肾上腺素 1033

邻脂苯芥 297

林旦 235，1782

林可霉素 100

林可霉素滴眼液 1696

林可舒 624

林迈欣 613

磷雌醇氮芥 303

磷雌氮芥 303

磷霉素 103

磷酸氨基嘌呤 1391

磷酸雌莫司汀 303

磷酸胆碱 1146

磷酸咯萘啶 211

磷酸氯喹 1470

磷酸哌喹 216

磷酰氮芥 296

淋必治 69

膦甲酸钠 189

膦甲酸钠滴眼液 1704

膦甲酸三钠 189

流感病毒裂解疫苗 253

流感病毒灭活疫苗 254

流克伦 295

留可然 295，1258

硫胺脲 146

硫胺素 1389

硫苯酰胺 1117

硫必利 602，702

硫丙麦角林 585

硫代硫酸钠 1509

硫氮卓酮 808

硫化硒 1774

硫康唑 1777

硫苦 1131

硫利达嗪 691

硫氯酚 236

硫霉素 83

硫醚嗪 691

硫鸟嘌呤 360，1267

硫喷妥钠 540，1516

硫普罗宁 1151

硫前列酮 1628

硫软膏 1784

硫酸阿米卡星滴眼液 1699

硫酸阿托品 1503

硫酸钡 1823

硫酸苯丙胺 610

硫酸长春地辛 1279

硫酸长春新碱 1277

硫酸低铁 1193

硫酸丁胺卡那霉素滴眼液 1699

硫酸根二氨基环己烷合铂 332

硫酸环戊丁心安 802

硫酸甲苯丁胺 1015

硫酸奎宁 211

硫酸链霉素滴鼻剂 1678

硫酸氯吡格雷 1253

硫酸氯喹 1470

硫酸镁 579，1131，1636

硫酸镁溶液 1565

硫酸羟基胍 369

硫酸软骨素A 989

硫酸沙丁胺醇 1638

硫酸舒喘灵 1638

硫酸锌尿囊素滴眼液 1700

硫酸亚铁 1193

硫酸鱼精蛋白 1227

硫糖铝 1099

硫辛酸 669

硫氧唑酮 1375

硫乙拉嗪 1119

硫乙哌丙嗪 1119

硫茚酸 1454

硫唑嘌呤 1306，1463

瘤可宁 295，1258

柳氨苄心定 799

柳胺酚 1178

柳氮磺胺吡啶 1189

柳氮磺吡啶 1189

柳丁氨醇 875，1031

柳酸 1767

六甲密胺 320

六甲嘧胺 320

六甲蜜胺 320

六甲三聚氰胺 320

六氯对二甲苯 236

隆舒通 1129

楼莲胶囊 494

卢伐拉滨 363

芦别林 612

庐山霉素 156

炉甘石 1766

卤吡醇 697

卤米松 1786

鲁贝 335

鲁米那 539

鲁南欣康 885，886

鹿瓜多肽 1475

路滴美 732

路优泰 754

铝碳酸镁 1074

律康 783

氯氨布西 295

氯胺-T 1557

氯胺酮 1518

氯贝丁酯 965

氯苯氨丁酸 599

氯苯氨酪酸 599

氯苯吡胺 1797

氯苯丁酯 965

氯苯吩嗪 155

氯苯甲酮 782

氯苯那敏 1797

氯苯萘胺 738

氯苯哌酰胺 1138

氯吡格雷 991，1253

氯丙米嗪 728

氯丙那林 1033

氯丙嗪 520，683

氯丙噻吨 693

氯丙硝唑 129

氯喘 1033

氯氮平 706

氯地孕酮 455

氯碘羟喹 228

氯丁喘安 1033

氯法拉滨 363

氯法齐明 155

氯吩嗪 686

氯氟舒松 1780

氯化铵 1018

氯化铵合剂 1018

氯化钙 1380，1477

氯化钾 1379

氯化钠 1378

氯化锶 1750

氯磺丙脲 1326，1362

氯己定 1550，1746

氯甲苯噻嗪 955

氯甲噻酮 782

氯洁霉素 102

氯解磷定 1502

氯卡胺 917

氯卡尼 917

氯康唑 1777

氯喹 191，213，1470

氯雷他定 1802

氯林霉素 102

氯磷胆碱 1146

氯磷定 1502

氯膦酸二钠 511

氯霉素 80

氯霉素滴耳液 1665

氯美扎酮 782

氯米芬 1596

氯米帕明 728

氯尼达明 500

氯脲菌素 311

氯哌噻吨 695

氯哌三唑酮 749

氯普胺 516

氯普马嗪 520

氯普噻吨 693

氯羟安定 773

氯羟他定 1802

氯羟氧二氮 549，774

氯屈米通 1797

氯噻吨 695

氯噻酮 1411

氯三苯氧胺 447

氯沙坦 861

氯沙坦钾/氢氯噻嗪 862

氯烯雌醚 1581

氯硝安定 551，772

氯硝柳胺 245

氯硝西泮 551，772

氯压定 957

氯亚明 1557

氯乙链脲菌素 311

氯乙亚硝脲 304，1259

氯扎平 706

氯酯醒 608，659

氯佐星 311

卵磷脂络合碘片 1739

罗氮芥 305

罗钙全 1298

罗盖全 1298，1336，1399，1478

罗格列酮 1369

罗红霉素 95

罗可曼 508

罗拉 773

罗力德 95

罗迈新 95

罗每乐 1778

罗哌卡因 1527

罗匹尼罗 584

罗扰素 468

罗沙替丁乙酸酯 1091

罗氏芬 35

螺内酯 1420

螺普利 849

螺旋内酯固醇 1420

洛巴铂 334

洛贝林 612，1066

洛铂 334

洛度沙胺滴眼液 1711

洛伐他汀 975

洛美利嗪 627

洛美曲索 340

洛美沙星 118

洛莫司汀 305，1260

洛尼达酸 500

洛哌丁胺 1138

洛撒蒽醌 407

洛赛克 1076

洛沙平 705

洛索恩醌 407

洛索洛芬 1442

洛汀新 840

络活喜 820

络欣平 943

M

妈富隆 1607

妈妈多 1641

麻黄碱地塞米松滴鼻液 1669

麻卡因 1525

麻疹减毒活疫苗 255

麻疹腮腺炎联合减毒活疫苗 254

马兜铃酸 466

马尔法兰 298

马法兰 298，1258

马根维显 1842

马来酸非尼拉敏/盐酸萘甲唑啉滴眼液 1712

马来酸桂哌齐特 639

马利兰 314，1262

马洛替酯 1147

马普替林 732

马钱子碱 616

马沙尼 938

马斯平 46

吗导敏 889

吗丁啉 1126

吗拉西嗪 918

吗啉胍 181

吗啉吗啡 1028

吗氯贝胺 735

吗斯酮胺 889

吗替麦考酚酯 1311，1464

迈格尔 510，1214

迈普新 474

迈韦斯 342

麦道欣宁 841

麦迪霉素 99

麦角胺咖啡因 621

麦角新碱 1632

麦角溴烟酯 640

麦力斯 1635

麦普替林 732

麦滋林 1101

麦滋林-S 1101

脉安定 1145

脉导敏 889

脉律定 909

脉宁平 935

脉舒律 909

脉酸酯 1242

脉温宁 975

脉心导敏 889

曼月乐 1620

慢心律 909

毛果芸香碱滴眼液（凝胶） 1720

毛花强心丙 869

梅格施 454

煤酚 1561

煤酚磺酸 1561

酶抑宁 666

霉酚酸酯 1311，1464

霉康灵 1775

霉康唑 1770

霉克 1776

霉克唑 165

美安 535

美百乐镇 977

美吡达 1364

美喘清 1037

美达新 1444

美得喜 1232

美地霉素 99

美多芭 592

美多丽 1724

美多心安 785

美法仑 298，1258

美芬丁胺 1015

美福仙 49

美降脂 975

美解眠 615

美金刚 596

美金刚胺 596

美卡素 858

美开朗 1718

美咳片 1022

美可治 454

美喹他嗪 1800

美乐力 103

美罗华 410，1295，1492

美罗培南 55

美洛泰 420

美洛昔康 1441

美满霉素 80

美能 1161

美宁安A+C 264

美诺立尔 409

美平 55

美普清 1037

美沙芬 1026

美抒玉 749

美司那 535

美司钠 535，1022，1298

美斯的明 666

美斯钠 1298

美速克心命 1015

美速林 564

美托洛尔 785

美维诺林 975

美维松 1533

美西律 909

美雄酮 1351

门冬氨酸钾镁 1145

门冬氨酸鸟氨酸 1153

门冬酰胺酶 371，1285

门冬胰岛素 1359

盟纳康 264

蒙诺 842

蒙脱石 1140

孟苯醇醚 1622

孟鲁司特钠 1057，1817

孟诺格利 409

梦灵康 264

咪达普利 845

咪达唑仑 546，782，1522

咪康唑滴眼液 1701

咪喹莫特 1783

咪唑安定 1522

咪唑斯汀 1804

弥可保 673，1204

弥凝 1222，1324

糜蛋白酶 1022

米安色林 731

米氮平 747

米地霉素 99

米尔法兰 298

米尔宁 747

米非司酮 1624，1635

米可定 161，1644

米库氯铵 1533

米拉霉素 396

米力农 879

米利酮 879

米诺地尔 956，1773

米诺环素 80

米帕明 726

米塞林 731

米索普特 1096

米索前列醇 1096，1626，1633

米他扎平 747

米特福辛 503

米替福林 503

米替福新 503

米托蒽醌 405,1277

米托胍腙 410，1277

米托肼 393

米托坦 462

米西宁 1277

米雅BM 1141

米雅利桑爱儿A 1141

密钙息 1334

密盖息 512，1484

密固达 513，1479

嘧啶苯芥 301

嘧啶亚硝脲 305

嘧福禄 346

棉酚 1623

免疫活性肽 479

冕益康 249

妙纳 671

妙沙 94

灭滴灵 126，225

灭滴唑 225

灭吐灵 516，1124

皿治林 1804

敏白灵 1773

敏迪 1803

敏定偶 1608

敏乐啶 956

名正 197

膜固斯达 1098

莫比可 1441

莫敌 40

莫拉司亭 1209

莫雷西嗪 918

莫匹罗星软膏 1788

莫赛司 1309

莫沙必利 1128

莫维普利 852

莫西沙星 123

木馏油 1744

木糖醇 1407

木通甲素 466

沐舒坦 1023

N

那法瑞林 1575

那格列奈 1371

那洛芬 1541

那屈肝素钙 1237

那素达 1712

那他霉素滴眼液 1702

那特真 1702

那妥 945

那扎色创 525

纳多洛尔 795

纳科思 472

纳洛酮 1509，1543

纳络酚 1541

纳米炭混悬注射液 533

纳米碳 533

奈必洛尔 804

奈达铂 335

奈多罗米 1052

奈多罗米钠 1052

奈拉滨 364

奈拉腺苷 364

奈替霉素 70

奈替米星 70

奈西雅 526

耐乐品 1527

耐信 1078

萘丁美酮 1453

萘酚喹 215

萘福昔定 447

萘哌地尔 945

萘普生 1445

萘普酮 1453

萘羟心安 795

萘瑞林 1575

萘心安 793

喃氟啶 343

脑蛋白水解物 660，1405

脑复康 653

脑复新 618

脑复智 651

脑活素 660，1405

脑康酮 652

脑脉宁 643

脑益嗪 826

内美通 1601

内舒拿 1676

能减瘤 405

尼氮芥 305

尼多考米钠 1052

尼尔雌醇 1581

尼尔欣 814

尼伐地平 815

尼卡地平 812

尼可地尔 890

尼可刹米 612，1065

尼立苏 642，811

尼鲁地平 815

尼鲁米特 443

尼洛替尼 429，1291

尼麦角林 640

尼美舒利 1456

尼莫地平 642，811

尼莫司汀 305

尼莫同 642，811

尼目克斯 1419

尼群地平 810

尼索地平 814

尼妥珠单抗 416

尼扎替丁 1090

伲福达 809

黏菌素 85

尿崩停 1322

尿促卵泡素 1570

尿促性素 1569

尿毒清颗粒 1434

尿活素 1244

尿激酶 1244，1730

尿嘧啶氮芥 301

尿嘧啶芳芥 301

尿嘧啶芥 301

尿素软膏 1785

宁得郎 305

凝血酶 1219

凝血酶原复合物 1220

凝血素 1219

凝血酸 1224

牛胆酸钠 1176

牛黄解毒片 1686

牛磺莫司汀 309

牛磺酸滴眼液 1728

纽莫法 263

农吉利甲素 330

农吉利碱 330

奴佛卡因 1523

诺氟沙星 111

诺氟沙星滴眼液 1697

诺氟沙星软膏 1787

诺和灵30R 1360

诺和灵50R 1360

诺和灵N 1358

诺和灵R 1357

诺和龙 1371

诺和锐 1359

诺衡 970

诺坤复 1578

诺雷德 459，1571

诺立汀 570

诺那他定 1802

诺尼达明 500

诺佩斯 901

诺其 1230

诺苏林 658

诺维本 379

诺肖林 405

诺欣 330

O

欧必亭 1121

欧必停 523

欧可芬 1709

欧来宁 651

欧兰宁 708

欧乃派克 1832

欧赛 527

欧斯啉 1712

欧维 673

欧维婷 1582，1650

呕必停 523，1121

P

帕夫林 1475

帕立非明 532

帕利夫明 532

帕罗西汀 739

帕洛诺司琼 527

帕米膦酸二钠 512，1301，1337

帕尼单抗 415

帕尼培南-倍他米隆 54

帕司烟肼 150

帕坦洛 1713，1812

哌吡氮平 1092

哌吡酮 1092

哌泊溴烷 317

哌醇定 888

哌醇啶 1250

哌醋甲酯 607

哌啶亚硝脲 309

哌芳替丁 1091

哌芳酯丁 1091

哌甲酯 607

哌克昔林 829

哌库溴铵 1530

哌拉西林 16

哌拉西林-他唑巴坦 18

哌来霉素 326

哌利必地 583

哌利拉唑 1081

哌林多普利 838

哌仑西平 1092

哌嗪 245

哌嗪双酮 329

哌双咪酮 1126

哌双溴丙酰 317

哌替啶 1536

哌硝噻唑 228

哌唑嗪 936

派迪生 747

派立明 1721

派罗欣 203

派瑞松 1780

派速 938

派通欣 1246

派新 47

潘可罗宁 1529

潘南金 1145

潘生丁 888，1250

潘妥洛克 1083

泮库溴铵 1529

泮立苏 1083

泮托拉唑 1083

炮弹树碱 B 483

疱疹净滴眼液 1702

培哚普利 838

培菲康 1140

培氟沙星 117

培高利特 585

培加帕酶 372

培洛霉素 326

培美曲塞 352

培美曲塞二钠 352

培美曲塞钠 352

培门冬酶 372

培脑灵 609

培欣 884

沛心达 829

佩尔 812

佩乐能 204

喷布洛尔 802

喷司他丁 366，1269

喷他脒 238

喷替酸锌钠 1496

喷托维林 1029

硼酸 1556，1766

硼酸甘油滴耳液 1666

硼酸乙醇滴耳液 1666

硼替佐米 417

皮内注射用卡介苗 268

皮上划痕人用布氏菌活疫苗 269

皮上划痕人用炭疽活疫苗 270

皮上划痕用鼠疫活疫苗 271

皮斯卡胺 920

皮维碘 1546

皮炎平 1785

皮质醇 1338

皮质素 1341

脾多肽/糖肽 476

匹服平 294，1257

匹克生琼 407

匹来霉素 326

匹罗杰 1720

匹罗卡品 1720

匹吗林 609

匹莫林 609

匹维溴铵 1110

匹西卡胺 920

漂白粉 1563

漂白粉硼酸溶液 1564

平福 886

平奇 1817

平消胶囊 488

平阳霉素 326

泼尼松 461，1211，1341

泼尼松滴眼液（眼膏） 1707

泼尼松龙 520，1342

泼尼松龙滴眼液 1708

破伤风抗毒素 281

破伤风人免疫球蛋白 284，1660

扑米酮 564

扑热息痛 1438

扑瑞赛 428

葡聚糖铁 1196

葡醛内酯 1156

葡糖亚硝脲 309

葡萄糖醛酸内酯 1156

葡萄糖酸钙 1381，1818

葡萄糖酸锑钠 238

葡萄糖酸锌 1407

葡萄糖酸亚铁 1196

葡萄糖亚铁 1196

普恩复 1241

普伐他汀 977

普果立得 585

普卡霉素 396

普拉睾酮 1635

普拉固 977

普拉克索 588

普拉洛尔滴眼液 1716

普拉雄酮 1635

普来乐 352

普劳诺托 1101

普乐可复 1307

普力阿克丁 1798

普鲁卡因 1523

普鲁卡因胺 899

普鲁卡因酰胺 899

普罗雌烯 1583

普罗碘胺 1729

普罗帕酮 913

普罗瑞林 1316

普洛色林 665

普洛舒定E2 1627

普米克 1059

普米克令舒 1059

普萘洛尔 793

普萘洛尔滴眼液 1716

普尼拉明 831

普沁 660

普瑞马林 1579

普瑞特罗 874

普特彼 1790

普通（正规）胰岛素 1353

普威 1456

普西兰 1026

普吲哚酸 838

普泽欣 265

Q

七氟醚 1514

七氟烷 1514

七制香附丸 1655

妻之友 1623

齐多夫定 186

齐拉西酮 714

奇比特 784

奇霉素 69

奇诺必通 342

奇诺力 1454

祺泰 1039

启维 710

气管炎疫苗 271

前列地尔 892

前列环素 893，1251

前列腺素E1 996

前列腺素E2 1634

前列腺素I2 893

强的松 461，1211，1341

强的松龙 520，1342

强肌片 656

强筋松 555

强力碘 1546

强力霉素 78

强力宁 1158

羟氨苄青霉素 10

羟氨苄头孢菌素 23

羟斑 486

羟苯磺酸钙 1738

羟苯磺乙胺 1221

羟丙基甲基纤维素滴眼液 1734

羟喘 1034

羟丁酸钠 1519

羟钴胺 1508

羟胍 369

羟癸甲氧醌 650

羟基斑蝥胺 486

羟基钴维生素 1508

羟基胍 369

羟基赖氨酸 372

羟基脲 368，1265

羟基喜树碱 389，1281

羟甲基无环鸟苷 177

羟甲基烟酰胺 1178

羟甲叔丁肾上腺素 875

羟甲香豆素 1181

羟甲烟胺 1178

羟氯喹 216，1471

羟哌氟丙硫蒽 696

羟哌氯丙嗪 686

羟糖甘滴眼液 1734

羟喜树碱 389，1281

羟乙基芦丁 637，1252

羟孕酮 1592

青光明滴眼液 1721

青蒿琥酯 218

青蒿素 193，219

青霉胺 1472，1499

青霉素 2

青霉素G 2

青霉素V钾 20

氢化可的松 1338

氢化可的松滴眼液（眼膏、注射剂）1707

氢化泼尼松 520，1342

氢考的松 1338

氢氯噻嗪 1325

氢溴酸加兰他敏 656

氢溴酸右美沙芬 1027

氢氧化钙糊剂 1751

氢氧化铝 1072

氰钴胺 1200，1395

氰唑甲氧头孢菌素 50

庆大霉素 63

庆大霉素滴眼液 1697

秋裂胺 381

秋水仙碱 381，1170，1376

秋水仙素 381，1170，1376

秋水仙酰胺 381

秋酰胺 381

巯嘌呤 359，1266

巯乙磺酸钠 535，1022

曲安奈德益康唑乳膏 1780

曲克芦丁 637，1252

曲莱 574

曲美沙特 339

曲美他嗪 894

曲尼司特 1054，1815

曲宁 779

曲匹布通 1180

曲普利啶 1808

曲普瑞林 458，1574

曲托喹酚 1035

曲妥珠单抗 412

曲唑酮 749

驱虫斑鸠菊 1773

祛痰菜碱 1066

去氨加压素 1222，1324

去甲斑蝥素 485

去甲羟安定 774

去甲柔红霉素 399，1276

去甲肾上腺素 1009，1715

去甲氧基柔红霉素 400

去氯羟嗪 1799

去羟甲基安定 549

去氢胆酸 1173

去氢甲睾酮 1351

去氢甲孕酮 454

去氢可的松 461，1211，1341

去氢皮质素 1315

去氢依米丁 229

去水吗啡 1123

去水卫矛醇 316

去铁胺 1206，1496

去铁胺滴眼液（眼膏） 1738

去铁灵 1206

去铁敏 1206，1496，1738

去纤酶 1247

去氧苯巴比妥 564

去氧氟尿苷 342

去氧皮质酮 1345

去氧肾上腺素 1013

去氧肾上腺素滴眼液 1714

去氧孕烯炔雌醇 1607

去乙酰毛花苷 869

全反式维A酸 1286

全泽复 45

泉铂 335

泉多普利 848

醛基长春碱 377，1277

醛氢叶酸钙 534

炔雌醇 445，1579

炔睾醇 1601

炔睾酮 1212

炔诺酮 1589

炔诺酮探亲丸 1615

群多普利 848

R

人肝核糖核酸 478

人工牛黄甲硝唑 1758

人类绝经期促性腺激素 1569

人免疫球蛋白 283，1213，1660

人凝血酶复合物 286，1220

人凝血因子Ⅷ 287，1227

人绒毛膜促性腺激素 1568

人纤维蛋白原 1232

人血白蛋白 289，1388，1661

人血丙种球蛋白 283

人用狂犬病疫苗(Vero细胞) 256

人用狂犬病疫苗(地鼠肾细胞) 257

人用浓缩狂犬病疫苗 1659

壬苯醇醚栓 1623

壬二酸 1782

妊马雌酮 1579

日达仙 474

绒促性素 1568

溶癌呤 361

溶菌酶含片 1683

溶链菌 462

溶链菌制剂 462

溶血性链球菌制剂 462

柔红苯腙 399

柔红霉素 398，1273

柔红霉素苯腙 399

柔乐克 225

柔毛霉素 1273

鞣酸蛋白 1135

鞣酸加压素 1323

肉毒杆菌毒素A 1740

肉毒抗毒素 281

肉桂氨茴酸 1054，1815

肉桂苯哌嗪 826

肉桂嗪 826

如苏美 452

乳杆菌活菌胶囊(阴道用) 1648

乳果糖 1168

乳酶生 1114

乳清酸氨咪酰胺 1147

乳酸 1556

乳酸钙 1381，1478

乳酸钠 1383

乳酸心可定 831

瑞巴派特 1098

瑞巴匹特 1098

瑞白 506

瑞必乐 741

瑞波西汀 751

瑞得 1473

瑞芬太尼 1539

瑞格列奈 1371

瑞捷 1539

瑞立喜 884

瑞美隆 747

瑞宁得 451

瑞舒伐他汀 981

瑞他林 607

瑞泰 837

瑞替普酶 1246

瑞彤 1370

瑞易宁 1364

润洁滴眼露 1736

润舒 1728

S

腮腺炎减毒活疫苗 255

塞来昔布 1457

塞利洛尔 792

塞利心安 792

塞普酮 1628

塞替派 311

塞替派滴眼液 1710

噻苯达唑 246

噻苯咪唑 246

噻苯唑 246

噻康唑 1777

噻洛芬酸 1448

噻吗灵 51

噻吗洛尔 796

噻吗洛尔滴眼液 1716

噻吗嗪 918

噻吗心安 796

噻嘧啶 248

噻萘普汀 755

噻哌酮 1053

噻托溴铵 1049

噻肟单酰胺菌素 59

噻肟唑头孢 32

噻唑呋林 367

噻唑羧胺核苷 367

赛博利 997

赛德萨 353，1270

赛福定 25

赛福宁 24

赛格恩 523

赛庚啶 1321，1798

赛乐特 739

赛洛卡因 1525

赛能 1471

赛尼哌 1313

赛诺金 471

赛若金 202

赛治 1331

三氨蝶啶 1422

三胺硫磷 311

三苯甲咪唑 162，1768

三苯双脒 248

三苯氧胺 446，1215，1597

三辰 781

三代显 1836

三氮唑核苷 180

三碘甲腺原氨酸（T3） 1329

三氟比拉嗪 690

三氟拉嗪 690

三氟噻吨 696

三硅酸镁 1103

三环癸胺 178，604

三己芬迪 597

三甲啶 937

三甲基黄嘌呤 606

三甲密醇 320

三甲曲沙 339

三甲氧苯氨喹唑啉 339

三甲氧苄嗪 894

三钾二枸橼酸铋 1094

三尖杉酯碱 373，1280

三矽酸镁 1103

三烯高诺酮 1601

三硝酸甘油酯 1639

三亚胺醌 314

三氧化二砷 436，1294

三乙撑亚胺苯醌 314

三乙氧苯酰丙酸 1180

三唑苯二氮卓 778

三唑氮卓 775

三唑氯安定 775

三唑仑 778

叁秒欣 887

散癌美星 395

散癌星 355

散瘤星 355

散瞳合剂 1726

扫风壮 154

色氨瑞林 1574

色甘酸钠 1052，1813

色甘酸钠滴鼻液 1670

色甘酸钠滴眼液 1711

色苷酸二钠 1052

色霉素 397

色霉素 A3 397

色普龙 456，1591

森得宁 593

森福罗 588

沙丁胺醇 875，1031，1638

沙丁胺醇滴眼液 1715

沙菲 1542

沙格雷酯 1254

沙加霉素 68

沙利度胺 435，1292，1467

沙利舒 1651

沙美特罗 1039

沙美特罗替卡松粉吸入剂 1063

沙培林 462

鲨肝醇 1207

山地明 1305

山豆根注射液 1150

山梗菜碱 612，1066

山莨菪碱 1109

山梨醇 1427

山梨醇铁 1197

山嵛阿糖胞苷 355

善膜平 1111

善宁 1182，1320

善唯达 400，1276

伤寒Vi多糖疫苗 273

伤寒甲型副伤寒联合疫苗 273

伤寒甲型乙型副伤寒联合疫苗 272

伤寒疫苗 274

上生甘迪 285

蛇毒血凝酶 1220

蛇根碱 951

蛇凝血素酶 1220

舍曲林 738

麝香草酚酊 1742

申捷 673

参一胶囊 494

神经生长因子 670

肾康注射液 1433

肾灵生 1430

肾上腺色腙 1218

肾上腺素 1007

肾上腺素滴眼液 1714

肾上腺素异戊酯滴眼液 1714

生白能 1209

生育酚 1401

生长抑素 1183

圣·约翰草提取物 754

施艾特 938

施尔康 1396

施复捷 28

施立稳 1039

施普善 660

施太可 925

施维舒 1096

十一酸睾酮 1202，1349

十一烯酸 1769

石蜡油 1133

石杉碱甲 648，658

石炭酸 1560

食母生 1114

使肤宁 1809

士的宁 616

世福素 42

视明露滴眼液 1726

适利达 1719

适确得 1786

室安卡因 912

枢复宁 522，1119

叔丁啡 1546

叔丁氯喘通 1033

叔哌丁醇 1803

淑润 1646

舒氨西林 8

舒必利 701，1117

舒喘灵 875，1031

舒胆灵 1179

舒胆通 1180

舒多普利 703

舒尔法 1815

舒芬太尼 1538

舒弗美 1045

舒降之 978

舒拉明钠 502

舒乐安定 545，775

舒利迭 1063

舒林酸 1454

舒马普坦 622

舒马曲坦 622

舒尼替尼 426

舒宁 549

舒普深 37

舒瑞特 225

舒思 710

舒坦罗 739

舒托必利 703

舒托普利 703

鼠李铋镁片 1104

帅能 1161

栓体舒 631

双八面体蒙脱石 1140

双苯吡乙胺 830

双苯丙胺 831

双丙酸酯 1058

双醋瑞因 1486

双碘方 229

双碘喹 229

双碘喹啉 229

双碘羟喹 229

双呋啶 345

双呋氟尿嘧啶 345

双氟啶 345

双甘氨酸乙酯磷酰胺氮芥 296

双鹤荻达 230

双环醇 1154

双环己哌啶 829

双价肾综合征出血热纯化疫苗 251

双价肾综合征出血热灭活疫苗 252

双将平 943

双肼苯哒嗪 954

双肼屈嗪 954

双肼酞嗪 954

双氯苯双胍己烷 1746

双氯非那胺 1418

双氯芬酸钠 1453

双氯芬酸钠滴眼液 1709

双氯甲烷二膦酸二钠 511

双氯灭痛 1453

双氯乙亚硝脲 304

双嘧达莫 888，1250

双嘧哌胺醇 888

双喃氟啶 345

双哌嘧啶 583

双哌嗪二酮 329

双歧杆菌 1142

双歧杆菌、嗜乳酸杆菌、肠球菌三联活菌 1140

双歧三联活菌制剂 1140

双羟萘酸噻嘧啶 248

双氢克尿噻 1325

双氢青蒿素 194，220

双氢乙烯啡 1540

双炔失碳酯 1613

双香豆素乙酯 1241

双香豆乙酯 1241

双（时）相胰岛素 1360

双氧水 1559

双氧水洗耳液 1667

双氧异丙嗪 1030

双乙基醚 1511

双异丙吡胺 901

双益健 1156，1162

双益平 648

水 1822

水痘减毒活疫苗 257

水飞蓟宾 1143

水飞蓟素 1143

水合氯醛 557

水合三氯乙醛 557

水杨酸 1767

水杨酸乙醇滴耳液 1666

顺铂 330

顺尔宁 1057，1817

顺氯氨铂 330

顺式阿曲库铵 1532

司巴沙星 118

司氟沙星 118

司可巴比妥 542

司可林 1528

司来吉兰 589

司乐平 817

司立吉林 589

司立泰 1803

司莫司汀 307，1261

司帕沙星 118

司坦迪 945

司坦唑醇 1203，1351，1595

丝裂蒽醌 405

丝裂霉素 324

丝裂霉素C 324

思贝格 714

思吉宁 589

思考林 617

思力华 1049

思利巴 581

思美泰 1157，1180

思密达 1140

思诺思 554，780

思然 1735

思瑞康 710

思他宁 1183

斯巴敏 1110

斯德瑞 661

斯利安 1198

斯皮仁诺 168

斯普林 477

四环素 75

四甲吡嗪 636

四味珍层冰硼滴眼液 1737

四硝基季戊醇 887

四唑芬太尼 1538

松节油 1566

松梅乐 1475

松泰斯 1162

嗽必妥 875

苏法抗 1102

苏拉明钠 502

苏罗同 525

苏洛明 502

素比伏 199

素高捷疗 1732

速碧林 997，1237

速卡 1526

速可眠 542

速莱 452

速力菲 1194

速尿 1413

速效胰岛素 1353

塑化液 1756

羧苯磺胺 1373

羧苄青霉素 13

羧苄西林 13

羧苄西林滴眼液 1695

羧甲半胱氨酸 1022

羧甲司坦 1022

羧噻吩青霉素钠 15

羧噻吩青霉素钠-棒酸钾 16

缩宫素 1630，1642

索比尼尔 1728

索布氨 875，1031

索法酮 1102

索拉非尼 424

索尼特 885

索他洛尔 925

索坦 426

T

他巴唑 1331

他格适 87

他克罗姆 1307

他克莫司 1307

他克莫司软膏 1790

他莫昔芬 446，1215，1597

它赛瓦 422

塔罗氮芥 309

太罗 1369

泰必乐 602，702

泰必利 702

泰道 321

泰尔登 693

泰嘉 991

泰克泊 427

泰力特 96

泰利必妥 115，1697

泰洛龙 466

泰能 52

泰诺 1439

泰诺林 1438

泰普尔多 602，702

泰舒 1581

泰舒达 583

泰素 382

泰索帝 383

泰胃美 1084

泰欣生 416

酞胺哌啶酮 1292，1467

酞丁安滴眼液 1703

弹性酶 987

痰易净 1021

坦度螺酮 783

探亲1号片 1614

探亲避孕丸 1615

碳铂 332

碳酸钙 1075

碳酸锂 756

碳酸氢钠 1070，1382

碳酸氢钠滴耳液 1666

碳酸氢钠溶液 1745

唐力 1371

唐瑞 1371

糖适平 1365

特比澳 509，1215

特比萘芬 1769

特布他林 1032

特尔津 1208

特尔立 1209

特非那定 1803

特拉唑嗪 938

特利加压素 1185

特利升压素 1185

特罗凯 422

特美汀 16

特泌胰 1362

特调脂 969

特戊肾上腺素滴眼液 1714

特治星 18

藤黄制剂 490

锑-71 503

锑胺羧螯合物 503

替保 492

替比夫定 199

替勃龙 1602

替吉奥 350

替加氟 343

替加氟/尿嘧啶 344

替卡西林 15

替卡西林钠-克拉维酸钾 16

替考拉宁 87

替罗非班 993

替洛隆 466

替马西泮 552

替米沙坦 858

替莫唑胺 321

替尼泊苷 392，1283

替普瑞酮 1096

替西罗莫司 432

替硝唑 128，230

替硝唑栓 1644

替伊莫单抗 418

天地欣 480

天门冬酰胺酶 371

天晴复欣 1149

天晴甘美 1159

天晴速乐 1049

天疏 624

天坛苗 261

天吐宁 516

田可 1465

恬尔心 808

铁卡霉素 15

酮基布洛芬 1447

酮康唑 163，1775

酮康唑滴眼液 1701

酮咯酸 1450

酮咯酸氨丁三醇滴眼液 1710

酮咯酸氨基丁三醇 1450

酮洛芬 1447

酮替芬 1053，1814

痛风利仙 1374

痛惊宁 1327

痛痉宁 562

痛痉平 1106

痛力克 1450

头孢氨苄 22

头孢氨噻肟 31

头孢吡四唑 41

头孢吡肟 46

头孢丙烯 28

头孢布坦 44

头孢布烯 44

头孢地尼 45

头孢地秦 40

头孢地秦钠 40

头孢呋肟 26

头孢呋辛酯 26

头孢甲肟 32

头孢甲氧氰唑 50

头孢克罗 27

头孢克洛 27

头孢克肟 42

头孢拉定 25

头孢氯氨苄 27

头孢霉素Ⅳ 22

头孢美唑 50

头孢哌酮 36

头孢哌酮-舒巴坦 37

头孢哌酮钠-他唑巴坦钠 38

头孢匹胺 41

头孢匹胺钠 41

头孢匹罗 47

头孢齐定 39

头孢羟氨苄 23

头孢羟羧氧 51

头孢曲松钠 35

头孢去甲噻肟 33

头孢噻甲羧肟 39

头孢噻肟钠 31

头孢噻肟四唑 32

头孢噻乙胺唑 30

头孢三嗪 35

头孢他啶 39

头孢塔齐定 39

头孢替安 30

头孢西丁 49

头孢氧哌唑 36

头孢唑林 24

头孢唑肟 33

透明质酸酶 1731

土霉素 77

吐根碱 232

吐来抗 1119

退热净 1438

托百士 66

托吡卡胺滴眼液 1724

托吡酯 577，764

托泊替康 386，1281

托卡朋 593

托可拉斯 1029

托霉素 66

托莫西汀 661

托哌松 643

托哌酮 643

托普西龙 523，1121

托瑞米芬 447

托烷司琼 523，1121

脱尔烦 731

脱氟醚 1515

脱氢胆酸 1173

脱色软膏 1784

脱氧-5-氮杂胞苷 1271

脱氧皮质酮 1345

脱氧土霉素 78

脱氧助间型霉素 366，1269

驮瑞塞尔 432

妥布霉素 66

妥布霉素滴眼液 1695

妥布霉素地塞米松滴眼液(眼膏) 1696

妥布特罗 1033

妥卡胺 912

妥卡尼 912

妥立士宁 523

妥洛特罗 1033

妥眠多 550

妥善 1777

妥泰 577，764

拓扑替康 386，1281

拓优得 351

W

烷苯醇醚 1622

烷苯聚醇醚 1622

万福金安消毒液 1551

万复洛 199

万古霉素 86

万珂 417

万可松 1530

万拉法辛 745

万爽力 894

万托林 875，1031

万唯 525

威保定 376

威迪凯 499

威地美 1074

威凡 170

威力顺铂 331

威霉素 89

威猛 392，1283

威氏克 644

威视派克 1840

威他霉素 67

韦贝仙 1385

为力苏 1127

唯他停 738

维A酸 437，1286，1733

维阿露 1774

维丙肼 501

维尔博 1659

维尔新 644

维尔亚 855

维甲酸 437，1286，1733

维康达 350

维康特 1658

维克替比 415

维库罗宁 1530

维库溴铵 1530

维拉帕米 806

维力昂 1013

维柳芬 1189

维洛林 1297，1372

维脑路通 637，1252

维赛瑞安 260

维赛瑞吉 259

维生素A酸 437

维生素B1 1389

维生素B12 1200，1395

维生素B2 1390

维生素B3 971

维生素B4 1208，1391

维生素 B6 1391

维生素Bc 1198，1394

维生素C 1392

维生素D 1398

维生素E 1401

维生素E烟酸酯 644

维生素K1 1217

维生素K3 1216

维生素M 1198，1394

维生素P4 1252

维生素PP 971

维生素丙 1392

维思通 711

维铁 1194

维意舒 526

卫康醇 316

胃蛋白酶 1112

胃得灵 1126

胃复安 516，1124

胃复康 1108

胃乐康 1108

胃速乐片 1104

胃仙U 1104

胃疡平 1108

文迪雅 1369

文拉法辛 745

沃丽汀 1739

沃瑞诺斯特 375

渥米哌唑 1076

乌苯美司 499

乌拉地尔 940

乌拉莫司汀 301

乌体林斯 1694

无环鸟苷 175，1791

无环鸟苷滴眼液（眼膏） 1703

无水茶碱 1045

无味红霉素 91

五氟利多 716

五甲烯四氮唑 615

武活龙 308

戊胺庚烷 1112

戊巴比妥 543

戊二醛 1547

戊硫巴比妥钠 1516

戊脉安 806

戊炔雌三醇 1581

戊四氮 615

戊四烯酮 1096

戊四硝酯 887

戊四唑 615

戊酸雌二醇 1577

X

西艾克 379，1279

西苯唑啉 931

西比灵 626，827

西地兰D 869

西尔尼地平 824

西瓜霜含片 1682

西拉普利 844

西乐 824

西乐葆 1457

西力欣 26

西罗莫司 1309

西萝芙木碱 903

西咪替丁 1084

西尼地平 824

西索菲兰 499

西酞普兰 742

西替利嗪 1802

西妥昔单抗 413

西佐喃 499

吸附白喉破伤风联合疫苗 274

吸附白喉疫苗 275

吸附百白破联合疫苗 275

吸附破伤风疫苗 276

吸附无细胞百日咳疫苗 277

吸入用布地奈德混悬液 1684

希德 783

希尔生 1774

希静 627

希刻劳 27

希罗达 349

息洛安 518

息宁 593

息斯敏 1801

息隐 1624

硒酸酯多糖 480

悉复欢 116

悉能 72

烯丙洛尔 799

烯丙吗啡 1541

烯丙心安 799

烯丙氧心安 798

稀盐酸 1115

锡类散 1758

洗必泰 1550

洗消净 1563

喜典 386

喜格迈 890

喜克溃 1096，1626，1633

喜莫比 114

喜宁保 1449

喜普妙 742

喜树碱 388

喜树素 388

喜素 389

喜太乐 742

细胞色素C 619

细胞色素丙 619

仙必他 38

仙乃乐 1345

仙诺 645，1238

仙特明 1802

先锋必 36

先锋霉素Ⅴ 24

先锋霉素Ⅵ 25

先锋美他醇 50

先福吡兰 41

先力腾 44

酰胺咪嗪 761，1327

腺苷 932

腺苷蛋氨酸 1157，1180

腺苷二醛 370

腺苷钴胺 1201

腺嘌呤 1208

腺嘌呤核苷二醛 370

香菇多糖 480

相模霉素 68

骁悉 1311，1464

消癌平 484

消白灵滴眼液 1726

消胆胺 963，1177

消瘤芥 297

消呕宁 1117

消痛灵 1445

消心痛 883

消炎痛 1444，1640

消炎痛滴眼液 1709

硝苯吡啶 809

硝苯苄胺啶 812

硝苯地平 809

硝苯甲乙吡啶 810

硝苯异丙啶 814

硝呋妥因 131

硝基安定 770

硝基呋喃妥因 131

硝卡芥 297

硝普钠 959

硝酸甘油 881，1639

硝酸季戊醇 887

硝酸咪康唑 165，1645，1770

硝酸戊四醇酯 887

硝酸异山梨酯喷雾剂 884

硝酸异山梨酯片 883

硝酸异山梨酯注射液 884

硝酸银 1564

硝酸银结晶 1679

硝西泮 770

硝烟酯 890

硝异梨醇 883

潇然 129

小单孢菌素 68

小牛脾提取物注射液 477

小牛血清去蛋白眼用凝胶 1732，1733

小牛血去蛋白提取物 662

小诺霉素 68

小诺米星 68

小苏打 1070，1382

小苏打溶液 1745

笑气 1515

协良行 585

协一力 672

缬沙坦 857

缬沙坦氢氯噻嗪 858

泻盐 579，1131

心得安 793

心得静 797

心得平 798

心得舒 799

心得怡 925

心律平 913

心舒宁 829

心痛定 809

辛伐他汀 978

辛化诺 202

辛戊胺 1112

欣百达 746

欣可来 617

欣洛平 790

欣母沛 1633

欣顺尔 523

欣维宁 993

欣欣 1779

锌白 1767

锌氧粉 1767

新促排灵 1496

新达罗 27

新度美安 1799

新福林 1013

新福林滴眼液 1714

新福欣 26

新盖中盖 1478

新洁尔灭 1554

新朗欧 38

新乐敦 1736

新泪然 1734

新络纳 1128

新霉素 73，1787

新诺明 109

新青霉素Ⅱ 5

新山地明 1305，1465

新双香豆素 1241

新斯的明 1533

新胃可定 1112

新握克丁 1112

新戊胺 1112

新制癌菌素 328

新制癌素 328

信必可都保 1064

信法丁 1089

信可止 445

信卫安 1081

醒诺芬 659

胸氮芥 302

胸嘧啶芥 302

胸腺嘧啶氮芥 302

胸腺素 474

胸腺肽 474

胸腺氧胺滴眼液 1719

熊去氧胆酸 1174

溴安定 553

溴吡斯的明 664

溴必利 1118

溴苄铵 924

溴苄环己胺 1020

溴丙哌嗪 317

溴醋己烷雌酚 445

溴凡克新 1020

溴化吡哌尼 1530

溴化甲基阿托品 1108

溴化新斯的明 663

溴化异丙东莨莞碱 1049

溴化异丙托品 1048

溴环己酰胺 1020

溴己新 1020

溴麦角环肽 1599

溴麦角隐亭 586，1319

溴麦亭 1319

溴噻乙啶 249

溴西泮 553

溴新斯的明 663

溴乙酰己烷雌酚 445

溴异丙东碱 1049

溴隐亭 586，1319，1599，1642

癣敌 1771

眩晕停 636

血安平 951

血凝酶 1220

血压哒嗪 954

血压达静 954

血压得平 957

Y

压得克 850

鸦胆子油 487

牙周宁 1757

雅博司 1153

雅激酶 1244

雅施达 838

亚胺-154 323

亚胺-159 322

亚胺醌 312

亚胺培南－西拉司丁钠 52

亚胺培南-西司他丁钠 52

亚宝舒 343

亚甲蓝 1506

亚玛 289

亚莫利 1365

亚宁定 940

亚砷酸 436，1294

亚砷酸糊剂 1753

亚硝脲氮芥 304

亚硝酸钠 1507

亚硝酸异戊酯 887

亚硝戊酯 887

亚叶酸钙 534，1199

亚油酸 984

咽速康气雾剂 1685

咽泰 1052

烟浪丁 890

烟酸 971

烟酸肌醇酯 974

烟酸生育酚酯 644

烟酸维生素E 644

烟酰胺 1394

延通心 891

严必亭 91

严必妥 114

严迪 95

炎必灵 1454

炎痛喜康 1451

研立双 1711

盐酸阿米替林 727

盐酸阿那格雷 1255

盐酸阿糖胞嘧啶 353

盐酸阿扎西隆 525

盐酸氨溴索 1023

盐酸奥布卡因 1740

盐酸半胱氨酸 1501

盐酸倍他司汀 633

盐酸丙米嗪 726

盐酸达克罗宁 1690

盐酸氮芥 291

盐酸地芬尼多 636

盐酸丁卡因 1689

盐酸丁咯地尔 638，828

盐酸多奈哌齐 654

盐酸氟桂利嗪 626，827

盐酸环喷托酯滴眼液 1726

盐酸甲氯芬酯 659

盐酸利多卡因 1690

盐酸氯喹 1470

盐酸洛美沙星滴眼液 1698

盐酸麻黄碱 1016

盐酸吗啡 1024，1535

盐酸吗啉胍滴眼液 1705

盐酸萘替芬 1779

盐酸培他啶 633

盐酸羟苄唑滴眼液 1705

盐酸羟甲唑啉鼻喷雾剂 1669

盐酸羟甲唑啉滴眼液 1712

盐酸噻氯匹定 995，1251

盐酸赛庚啶 1321

盐酸三己芬迪 597

盐酸沙格雷酯 1254

盐酸司来吉兰 589

盐酸托泊替康 1281

盐酸托哌酮 643

盐酸伊立替康 387

盐酸左卡巴斯汀鼻喷雾剂 1671

眼氨肽 1730

眼氨肽滴眼液 1727

洋地黄 864

洋红霉素 399

氧代赖氨酸 372

氧氟沙星 115

氧氟沙星滴耳液 1664

氧氟沙星滴眼液 1697

氧氟沙星阴道泡腾片 1649

氧化镁 1072

氧化锌 1565，1767

氧化锌丁香油糊剂 1751

氧化亚氮 1515

氧甲吡嗪酸 974

氧霉素 148

氧哌嗪青霉素 16

氧气 1822

氧四环素 77

氧烯洛尔 798

药特灵 228

药用炭 1136，1435

野百合碱 330

叶洛抒 751

叶奈酯 1217

叶酸 1198，1394

夜罗宁 1035

液状石蜡 1133

液状石蜡滴耳液 1667

一平苏 844

一清胶囊 1686

一舒 784

一叶萩碱 617

伊班膦酸 1301

伊班膦酸钠 515，1301，1482

伊班膦酸一钠一水合物 515

伊布利特 927

伊达比星 400，1276

伊立替康 387

伊马替尼 423，1290

伊米配能-西司他丁 52

伊曲康唑 168

伊沙匹隆 385

伊斯娇 1583

伊索显 1652，1839

伊托必利 1127

伊维菌素 239

依巴斯汀 1805

依达比星 400

依达拉丰 646

依达拉奉 646

依达普利 845

依达曲沙 339

依地钠 1495

依地酸二钴 1508

依地酸二钠 1495，1738

依地酸钙钠 1494

依尔康 485

依降钙素 1335

依可碘酯滴眼液 1721

依克度 1566

依拉地平 816

依拉维 727

依立适 303

依利醋铵 390

依美斯汀 1807

依米丁 232

依米斯汀 1807

依姆多 885

依木兰 1306，1463

依那普利 835

依诺肝素 1234

依诺肝素钠 1000，1234

依诺沙星 114

依诺他滨 355

依匹斯汀 1805

依普罗沙坦 863

依普沙坦 863

依前列醇 893，1251

依前列醇钠 1251

依色林滴眼液 1720

依沙吖啶 1559，1626，1766

依他康唑 168

依他尼酸 1415

依他停 1222

依替米星 72

依托贝特 969

依托泊苷 391，1282

依托度酸 1455

依托红霉素 91

依托考昔 1458

依托咪酯 1520

依托孕烯-炔雌醇阴道环 1619

依西美坦 452

依折麦布 985

怡方 857

怡诺思 745

怡泼津 1205

怡万之 57

宜力喜 1369

宜利治 454

胰蛋白酶抑制剂 1226

胰酶肠溶胶囊 1116

胰肽酶E 987

遗尿丁 608，659

乙氨芴酮 466

乙胺碘呋酮 921

乙胺丁醇 143

乙胺硫脲 620

乙胺嘧啶 195，221

乙胺嗪 241

乙胺香豆素 891

乙醇 1553

乙茋酚 444，1576，1642

乙二胺四乙酸二钴 1508

乙二胺四乙酸二钠钙 1494

乙二胺亚胺 323

乙琥胺 569

乙琥红霉素 92

乙基吗啡滴眼液 1730

乙基舒必利 703

乙基西梭霉素 70

乙甲哌啶二酮 615

乙硫异烟胺 147

乙吗噻嗪 918

乙咪酯 1520

乙醚 1511

乙哌立松 671

乙羟茶碱安妥明酯 969

乙炔雌二醇 445，1579

乙双吗啉 323

乙酸 1557

乙酰胺 1505

乙酰半胱氨酸 1021

乙酰螺旋霉素 93

乙酰葡醛酯 501

乙酰胂胺 233

乙酰水杨酸 1249，1436

乙酰唑胺 1417，1722

乙型肝炎基因工程疫苗 1657

乙型肝炎人免疫球蛋白 285，1155，1662

乙型脑炎减毒活疫苗 258

乙型脑炎灭活疫苗 259

乙亚胺 323

乙亚胺吗啉碱 323

乙氧香豆素 891

乙烯雌酚 1576

亿来芬 197

忆梦返 781

异氨基溶肉瘤素 299

异丙阿托品 1048

异丙喘宁 1034

异丙东碱 1049

异丙东莨菪碱 1049

异丙酚 1521

异丙嗪 1797

异丙肾上腺素 1010

异丙托溴铵 1048

异波帕胺 874

异搏定 806

异搏停 806

异长春碱 379

异靛甲 1284

异丁哌利福霉素 139

异芳芥 299

异氟醚 1513

异氟烷 1513

异甘草酸镁注射液 1160

异环磷酰胺 294，1257

异极石 1766

异乐定 885

异磷酰胺 294

异脉停 901

异噻酮布洛芬 1448

异舒吉 883，884

异位溶肉瘤素 299

异烟肼 133

异烟酰胺 142

异烟腙 136

抑那通 457，1573

抑肽酶 1226

抑血凝 640

抑胰肽酶 1226

易达生 646

易拉地平 816

易蒙停 1138

易瑞沙 421

易善复 1152

易善力 1152

易使宁 1512

易顺脉 883

益保世灵 33

益比奥 508

益多脂 969

益肤酰胺霜 1781

益盖宁 1335

益肝灵 1143

益加益 1210

益康唑 1771

益玛欣 1585

益适纯 985

意鲁顿 638，828

因特芬 199

因特康 475

银黄含片 1683

吲达帕胺 947

吲哚甲酸氮芥 302

吲哚拉明 937

吲哚洛尔 797

吲哚美辛 1444，1640

吲哚美辛滴眼液 1709

吲哚莫司汀 302

吲哚心安 797

吲甲酸芥 302

吲哌啶 937

蚓激酶 1241

隐痛散 891

茚丙胺 911

茚满丙二胺 911

茚满二胺 911

英夫利西单抗 1489

英福美 1059

英卡胺 916

英特康欣 475

英特利匹特 1406

荧光素钠滴眼液 1739

优保津 506

优博23 263

优喘平 1045

优贺丁 197

优甲乐 1328

优降糖 1363

优克 737

优力肤 1788

优立玛 1123

优立欣 8

优洛芬 1447

优麦克斯 589

优泌林70/30 1360

优泌林N 1358

优泌林R 1357

优喃氟啶 344

优宁 1515

优思弗 1174

优斯的明 665

优琐溶液 1564

优维显 1837

忧可依 452

忧虑定 775

尤佳 981

尤靖安 1792

尤尼舒 997

尤尼坦 452

由必尼美 499

油剂 1823

油酸多相脂质体 493

疣敌 1771

疣脱欣 1771

右甲吗喃 1026

右雷佐生 531

右美沙芬 1026

右糖酐铁 1196

右旋糖酐 1386

右旋糖酐40 1428

右旋糖酐铁 1196

鱼肝油 1768

鱼精蛋白 1227

鱼石脂软膏 1566

宇虹 1704

雨田青 1081

郁洛欣 738

预混胰岛素 1360

御脑宁A+C 264

裕宁 230

裕优定 940

愈创甘油醚 1019

元治 821

原卟啉钴 500

远策欣 1302

悦复隆 913

云芝多糖 481

孕二烯酮 1608

孕三烯酮 1601

孕酮 1584

孕烯二酮 1584

运德素 202

Z

再佳 885

再克 27

再宁平 818

再普乐 708

藻酸双酯钠 645，987，1238

择思达 661

泽菲 356

泽娃灵 418

泽维尔 894

增噬力酸 466

扎来普隆 555，779

扎鲁司特 1055，1816

樟脑苯酚合剂 1742

樟脑对氯苯酚 1744

樟脑磺酸钠 616

掌叶半夏制剂 489

柘木制剂 490

珍视明 1737

珍怡 1318

争光81 381

争光81-A 381

争光霉素 325

争光霉素A5 326

正定霉素 398，1273

脂必清 970

脂肪乳 1406

止若 527

止吐灵 701，1117

止泻宁 1137

止血定 1221

止血芳酸 1225

止血环酸 1224

止血敏 1221

制霉菌素 161，1769

制霉菌素滴眼液 1700

制霉菌素冷霜 1667

制霉菌素阴道泡腾片 1644

制霉素 161

治肤宁 1809

治疗用A型肉毒毒素 668

治障宁滴眼液 1726

致欣 824

中效胰岛素 1356

中性人胰岛素 1357

中性胰岛素 1353

肿节风制剂 487

重曹 1070，1382

重酒石酸长春瑞滨 379

重酒石酸卡巴拉汀 648

重酒石酸利斯的明 657

重碳酸钠 1070，1382

周效磺胺 207

猪苓多糖 479

助孕素 1584

注射用重组人凝血因子 Ⅷ 1228

注射用胸腺肽α1 474

转移因子 476

壮观霉素 69

卓乐定 714

卓林泽 375

紫杉醇 382

紫杉特尔 383

紫素 382

自力霉素 324

足叶酸肼 393

足叶酸乙酰肼 393

足叶乙苷 391，1282

组胺 1819

左布比卡因 1526

左布诺洛尔滴眼液 1717

左多巴 581，1166

左甲状腺素 1328

左克 115

左洛复 738

左咪唑 249，481

左西替利嗪 1810

左旋奥美拉唑 1078

左旋苯丙氨酸氮芥 298

左旋多巴 581，1166

左旋甲状腺素钠 1328

左旋门冬酰胺酶 371

左旋咪唑 249，481

左旋溶肉瘤素 298

左旋西替利嗪 1810

左氧氟沙星 115

左氧氟沙星滴眼液 1698

左乙拉西坦 572

佐芬普利 851

佐米曲普坦 624

佐匹克隆 781

佐柔比星 399

唑吡坦 554，780

唑吡酮 781

唑来膦酸 513，1479


英文药名索引

10-EDAM 339

11 Amino Acid Injection-833 1402

14 Amino Acid Injection-800 1169

14 Amino Acid Injection-823 1403

18-Mefhylnorethisterone Vacation Pill 1616

2-Deoxycoformycin 366

2-F-Ara-AMP 362

23-Valent Pneumococcal Polysaccharide Vaccine 263

3P 300

4-Dimethylaminophenol 1507

5-Azacytidine 358

5-AZCR 358

5-FC 159

5-Fluorouracil Eye Drops 1711

5-FU 340

5′-DFUR 342

50% Human Insulin Isophane and 50% Human Insulin 1360

6-Mercaptopurinum 359

6-MP 359，1266

6-TG 360，1267

63-2 302

654-2 1109

7-Omen 409

70%Human Insulin Isophane and 30% Human Insulin 13605

α-Chymotrypsin 1731

A

A-139 312

ABOB 181

Absorbed Acellular Pertussis Vaccine 277

Acarbose 1367

Acebutolol 801

Acedapsone 153

Aceglatone 501

Acetamide 1505

Acetarsol 233

Acetazolamide 1417，1722

Acetic acid 1557

Acetylcysteine 1021

Acetylspiramycin 93

Aciclovir 175，1791

Acipimox 974

Aclarubicin 404，1274

Aclasta 1479

ACNU 305

ACR 404，1274

ACTH 1315

Actilyse 631

ACV 175

Acyclovir 175

Acyclovir Eye Drops(Ointment) 1703

ADA 370

ADAH 408

Adecut 850

Adefovir Dipivoxil 197

Ademetionine 1157，1180

Adenine 1208

Adenosine 932

Adenosine Dialdehyde 370

ADM 401，1273

Adrenaline 1007

Adrenaline Eye Drops 1714

Adriamycin 401，1273

AG 449

AgNO3 Crystals 1679

AHG 1227

Aicaminum 1147

Aikasar-18 357

Air 1822

Ajmaline 903

Alarelin 459

Albendazole 242

Alcohol 1553

Aldactone 1420

Aldesleukin 1302

Alemtuzumab 419

Alendronate Sodium 1483

Alfacalcidol 1335，1400

Alfenoxynol 1622

Alfentanil 1538

Alginic Sodium Diester 645，987， 1238

Alimta 352

Alizapride 530

Alkaloids Sophora Flavescen Injection 496

Alkeran 298

Allopurinol 1297，1372

All-trans Retinoic Acid 1286

Almarl 941

Almitrine 1068

Almitrine and Raubasine 641

Alprazolam 544，776

Alprenolol 799

Alprostadil 892

Alteplase 631，1005，1245

Altretamine 320

Aluminium Hydroxide 1072

Alupent 1034

Amantadine 178，604

Ambenonium Chloride 666

Ambroxol Hydrochloride 1023

Amifostine 535，1299

Amikacin 64

Amikacin Sulfate Eye Drops 1699

Amiloride 1423

Aminobutyric Acid 651，1165

Aminocaproic Acid 1223

Aminoglutethimide 449

Aminomethylbenzoic Acid 1225

Aminophylline 1043，1424

Aminopterin 338

Amiodarone 921

Amiphenazole 1066

Amitriptyline Hydrochloride 727

Amlexanox 1815

Amlodipine 820

Ammonia and Silver Nitrate Solution 1753

Ammonium Chloride 1018

Ammonium Glycyrrhizinate 1158

Amodiaquine 205

Amonafide 391

Amorolfine 1778

Amoxicillin and Clavulanate Potassium 11

Ampeptide Elemente 1210

Amphetamine 610

Amphotericin B 156

Ampicillin 6

Ampicillin and Sulbactam 8

Ampicillin Eye Drops 1695

Amrinone 877

AMSA 1287

Amsacrine 409，1287

AMY 1115

Amylase 1115

Amyl Nitrite 887

Anagrelide 1255

Anandron 443

Anastrozole 451

Ancitabine 355

Ancitabine Eye Drops(Ointment) 1705

Androcur 456

Androsan 439

Anethole Trithione 1176

Aniracetam 652

Anisodamine 1109

Anorethindrane Dipropionate 1613

Anplag 1254

Anpo 1637

Anthrax Antisera 283

Anthrax Vaccine (Live) for Percutaneous Scarification 270

Antibiotic Paste 1752

Anti-lymphocyte Immunoglobulin 1312

Antiradon 620

Antithymocyte Globin 1313

Antrypol 502

Anxin 56

Aoluona 386

Apomorphine 1123

Apraclonidine Eye Drops 1716

Aprepitant 528

Apresoline 953

Aprindine 911

Aprotinin 1226

Aprovel 853

Ara－A 176

Ara-C 353，1270

ARCOXIA 1458

Arduan 1530

Aredia 512

Arginine 1166

Arimidex 451

Aripiprazole 715

Aristolochic Acid 466

Arixtra 1002

Armillarisin A 1179

Aromasin 452

Arotinolol 941

Arsenic Trioxide 1294

Arsenious Acid 436，1294

Arsenite Paste 1754

Arsenous Acid Paste 1753

Arteannuin 193

Artemether 206

Artemethrum 206

Artemisinin 193，219

Artemtherin 206

Artesunate 218

Artificial Cow-Bezoar and Metronidazole Capsules 1758

Artiflam 1448

Asmeton 1042

Asparaginase 371，1285

Aspirin 990，1249，1436

Aspirin-DL-Lysine 1437

Astemizole 1801

Asthone 1033

AT-1258 297

AT-1438 361

AT-1727 323

AT-346 302

AT-581 297

ATⅢ 1242

Atenolol 789

Atenolol Eye Drops 1717

ATG 1313

Atorvastatin 981

ATRA 1286

Atracurium 1531

Atracurium Besylate 1531

Atropine 1106，1503

Atropine Eye Drops 1723

Atropine Methobromide 1108

Atrovent 1048

Attenuated Varicella Vaccine，Live 257

Augmentin 11

Auranofin 1473

Avastin 414

Aza-C 1271

Azacitidine 358

Azacytidine 1271

Azasetron 525

Azathioprine 1306，1463

Azelaic Acid 1782

Azelnidipine 823

Azidothymidine 186

Azithromycin 96

AZP 1306

AZT 186

Aztreonam 59

B

B-663 155

Bacillus Bifidus 1142

Bacillus Calmette-Guerin Vaccine 464

Baclofen 599

Bactroban 1788

Bambec 1041

Bambuterol 1041

Baraclude 198

Barium Sulfate 1823

Batilol 1207

Batilolum 1207

Batroxobin 629，1248

Bayer-3231 314

Bayer 43-9006 424

BCG 464

BCG Polysaccharide and Nucleic Acid In jection 1693

BCG Vaccine for Intradermal Injection 268

BCNU 304，1259

Beclomethasone 1058，1343

Beclomethasone Dipropionate Nasal Spray 1673

Belladonna 1105

Bemegride 615

Benactyzine 1108

Benadryl 1795

Benazepril 840

Bendazol Eye Drops 1736

Benidipine 821

Benoxil 1740

Benproperine 1029

Benzalkonium Bromide 1554

Benzamin 1106

Benzbromarone 1374

Benzhexol 597

Benzoic Acid 1764

Benzoyl Peroxide 1786

Benzyl penicillin 2

Bepridil 830

Berotec 1035

Bestain 499

Bestcall 32

Betahistine 633

Betaloc 785

Betamerphalan 299

Betamethasone 1344

Betaxolol Eye Drops 1717

Bevacizumab 414

Bevantolol 793

Bexarotene 504

Bezafibrate 966

Bezalip 966

BH-AC 355

Biapenem 56

Bicalutamide 441

Bicyclol 1154

Bifendate 1144，1163

Bifonazole 1777

Bimolane 323

Biofermin 1114

Bisacodyl 1129

Bisantrene 408

Bismuth Potassium Citrate 1094

Bismuth Subcarbonate 1135

Bisolvon 1020

Bisoprolol 787

Bithionol 236

Blenoxane 325

Bleomycin 325

Bleomycin A5 326

BLM 325

Blocardren 796

BMS-247550 385

BOF-A2 348

Bondronat 515

Bonefos 511

Boric Acid 1556，1766

Boric Acid Alcohol Ear Drops 1666

Boric Acid Glycerin Ear Drops 1666

Bortezomib 417

Botulinum Antitoxin 281

Botulinum Toxin A 1740

Botulinum Toxin Type A 668

Bretylium 924

Brimoxidine Tartrate Eye Drops 1719

Brinzolamide Eye Drops 1721

Bromazepam 553

Bromhexine 1020

Bromocriptine 586，1319，1599， 1642

Bromo-geramine 1554

Bromopride 1118

Bronchitic Vaccine 271

Brovanexine 1020

Brucellosis Vaccine (Live) for Percutaneous Scarification 269

BSF 314

Budesonide 1059

Budesonide　and　Formoterol　Fumarate　Powder　for　Inhalation 1064

Budesonide Nasal Spray 1671

Budesonide Suspension for Inhalation 1684

Buflomedil Hydrochloride 638，828

Bufo Secretion Paste 1754

Bumetanide 1416

Bunazosin 946

Bupivacaine 1525

Buprenorphine 1542

Bupropion 750

Buserelin 1574

Buspirone 784

Busulfan 314，1262

Butazolidin 1440

Butyl Flufenamate Ointment 1790

Butylphthalide 647

C

C225 413

Cactinomycin 395

Caffeine 606

Calamine 1766

Calcitonin 512，1334

Calcitriol 1298，1336，1399，1478

Calcium Carbonate 1075

Calcium Chloride 1380，1477

Calcium Disodium Edetate 1494

Calcium Folinate 534，1199

Calcium Gluconate 1381，1818

Calcium Hydroxhloride Paste 1751

Calcium Lactate 1381

Calcium Leucovorin 534

Calf Spleen Extructive Injection 477

Campath 419

Camphorated Paramonochlorophenol 1744

Camphorated Phenol Solution 1742

Campto 387

Camptothecin 388

Cancidas 173

Candesartan 855

Canesten 162

Cantharidin 485

Capecitabine 349

Capoten 833

Capreomycin 148

Captopril 833

Carbamazepine 562，761,1327

Carbarsone 227

Carbazochrome 1218

Carbenicillin 13

Carbenicillin Eye Drops 1695

Carbenin 54

Carbidopa 593

Carbimazole 1332

Carbocisteine 1022

Carbocromen 891

Carbon Dioxide 1823

Carbon Nanoparticles Suspension Injection 532

Carboplatin 332

Carboprost Methylate 1629

Carboprost Trometamol 1633

Carboquone 313

Cardenal 539

Cardizem 808

Carminomycin 399

Carmofur 346

Carmustine 304，1259

Carteolol Eye Drops 1718

Carubicin 399

Caspofungin 173

Castor Oil 1134

CB－1348 295,1258

CB3025 298

CBDCA 332

CCNU 305，1260

Cedilanid D 869

Cefaclor 27

Cefadroxil 23

Cefalexin 22

Cefazolin 24

Cefdinir 45

Cefepime 46

Cefixime 42

Cefmenoxime 32

Cefmetazole 50

Cefobid 36

Cefodizime 40

Cefoperazone 36

Cefoperazone and Sulbactam 37

Cefoperazone Sodium and Tazobactam Sodium 38

Cefotaxime 31

Cefotiam 30

Cefoxitin 49

Cefpiramide 41

Cefpirome 47

Cefprozil 28

Cefradine 25

Ceftazidime 39

Ceftibuten 44

Ceftizoxime 33

Ceftriaxone Sodium 35

Cefuroxime Axetil 26

Celebrex 1457

Celiprolol 792

Celiptium 390

Cellcept 1464

Cerebrolysin 1405

Cerebroprotein Hydrolysate 660

Cervus and Cucumis Polypeptide 1475

Cetirizine 1802

Cetuximab 413

CF 534，1199

CGP-30694 339

CGP-32349 450

Chenodeoxycholic Acid 983，1173

Chiniofon 228

Chlobamol 1033

Chloral Hydrate 557

Chlorambucil 295,1258

Chloramine 1557

Chloramine-T 1557

Chloramphenicol Ear Drops 1665

Chlorhexidine 1550,1746

Chlorhexidine Acetate Suppositories 1648

Chlorimipramine 728

Chlorinated Lime 1563

Chlorinated Lime-Baric Acid Solution 1564

Chlormadinone 455

Chlormethine Hydrochloride 291

Chlormezanone 782

Chloromycetin 80

Chloroquine 191，213,1470

Chlorotrianisene 1581

Chlorozotocin 311

Chlorphenamine 1797

Chlorpromazine 520,683

Chlorpropamide 1326，1362

Chlorprothixene 693

Chlorthalidone 1411

Chlor-trimeton 1797

Choline Theophylline 1044

Chondroitin Sulfate A 989

Chorionic Gonadotrophin 1568

Chromomycin A3 397

Chrysomallin 395

Chymotrypsin 1022

CI-941 407

Cibenzoline 931

Ciclopirox 1778

Ciclosporin 1305,1465

Cifran 116

Cilazapril 844

Cilnidipine 824

Cimetidine 1084

Cinepazide 639

Cinnarizine 826

Ciprofibrate 970

Ciprofloxacin 116，1782

Ciprofloxacin Eye Drops 1698

Cis-Atracurium 1532

Cisplatin 330

Cisplatin-Ebewe IA 331

Citalopram 742

Citicoline 617

Cladribine 362,1268

Clarithromycin 98

Clarityne 1802

Clenbuterol 1036

Clexane 1000

Clindamycin 102

Clindamycin Phosphate Gel 1793

Clinoril 1454

Clioquinol 228

Clobetasol Propionate 1785

Cloconazole 1777

Clodronate Disodium 511

Clofarabine 363

Clofazimine 155

Clofibrate 965

Clomifene 1596

Clomiphene 1596

Clonazepam 551，772

Clonidine 957

Clonidine Eye Drops 1715

Clopenthixol 695

Clopidogrel 991,1253

Clorprenaline 1033

Clostridium Butyricum 1141

Clotrimazole 162,1768

Clotrimazole Eye Drops（Ointment） 1701

Clove Oil 1747

Clozapine 706

CMA 455

CMCP 1744

CMZ 1332

Cobalt Protoporphyrin 500

Cobalt Tetracemate 1508

Cobamamide 1201

Cod Liver Oil 1768

Codeine 1025

Cofrel 1029

COLC 381

Colchiceinamide 381

Colchicine 381，1170,1376

Colestipol 964

Colestyramine 963，1177

Colistin 85

Colloidal Bismuth Pectin 1095

COLM 381

Colpotrophine 1583

Compound Anisodamine Eye Drops 1735

Compound Anisodine Hydrobromide Injection 1737

Compound Articaine Hydrochloride Injection 1761

Compound Borax Solution 1680

Compound Camphor Tincture 1139

Compound Chloramphenicol Suppositories 1645

Compound Codeine Phosphate Solution 1027

Compound Cyproterone Acetate Tablets 1609

Compound Econazole Nitrate Cream 1780

Compound Erythromycin Ear Drop 1664

Compound Flumetasone Ointment 1784

Compound Fluorouacil Injection 346

Compound Glycyrrhizin 1161

Compound Guaiazulene Ointment 1566

Compound Ketoconazole Cream 1779

Compound Levonorgestrel Tablets 1605

Compound Liquorice Tablets 1030

Compound Menthol Nasal Drops 1678

Compound Methoxyphenamine 1042

Compound Norethisterone Tablets 1603

Compound Norgestrel 1606

Compound Progesterone 1586

Compound α-Ketoacid Tablets 1430

Comtan 595

Concentrate Rabies Vaccine for Human Use 1659

Concor 787

Coniel 821

Conjugated Estrogens 1579

CoPP 500

Coramine 1065

Coraminum 612

Corflazine 831

Corgard 795

Coriolan 481

Corticotrophin 1315

Cortisone 1341

Cortisone Eye Drops(Ointment) 1706

Corynebacterium Parvum Preparation 465

Cosodex 441

Cozaar 861

CP 1256

CPT 388

CPT-11 387

CQ 313

Creasote 1744

Creon 1116

Cresol 1561

Cresol Sulfonic Acid 1561

Cromoglycate Sodium Eye Drops 1711

Cromolyn 1813

Crotamiton 1788

CSA 989

CTD 485

CTX 293，1256

Cucurbitacin 491

Cucurbitacin E 491

Cudrania Tricuspidata Preparation 490

Cyanocobalamin 1200

Cyclo-C 355

Cyclocytidine 355

Cyclogyl 1725

Cyclopenthiazide 1410

Cyclopentolate Eye Drops 1725

Cyclophosphamide 293,1256

Cyclophosphamide Eye Drops 1710

Cycloserine 148

Cyclosporin Eye Drops 1710

Cyproheptadine 1321,1798

Cyproterone 456,1591

Cysteine 1501

Cytarabine 353,1270

Cytarabine Eye Drops 1704

Cytochrome C 619

Cytosar 353

Cytotec 1096,1626,1633

Cytovene 177

D

D-860 1361

Dacarbazine 319

Daclizumab 1313

Dacogen 365,1271

Dactinomycin 394

DADDS 153

Dalin 1793

Dalteparin Sodium 998,1236

Danazol 1212,1601

Dapsone 151

Dasatinib 428

Daunomycin 398

Daunorubicin 398，1273

DBD 316

DBM 315

DCF 366,1269

DCNU 311

DDATHF 340

DDP 330

DDS 151，188

DEAE 964

DEAF 466

Decapeptyl 458,1574

Decitabine 365,1271

Decloxizine 1799

Decolorant Ointment 1784

Deferoxamine 1206,1496

Deferoxamine Eye Drops(Ointment) 1738

Defibrase 1004,1247

Dehydrocholic Acid 1173

Dehydroemetine 229

Delapril 850

Deoxycoformycin 1269

Depamide 570

Deproteinized Calf Blood Extractives 662

Deproteinized Calf Serum Eye Gel 1732,1733

DES 444

Desferal 1206

Desflurane 1515

Deslanoside 869

Desloratadine 1811

Desmopressin 1324

Desmopressin Acetate 1222

Desogestrel and Ethinylestradiol 1607

Desoxycortone 1345

Dexamethasone 518,1343

Dexamethasone Eye Drops 1708

Dexamethasone Ointment 1785

Dexrazoxane 531

Dextran 1386

Dextran 40 1428

Dextromethorphan 1026

Dextromethorphan Hydrobromide 1027

DHAD 405

DHMQQ 1540

Diacerein 1486

Diacetyl Diamino Diphenyl Sulfone 153

Diammonium Glycyrrhizinate 1150，1159

Diamox 1417

Dianhydrodulcitol 316

Diastase 1115

Diazepam 548

Diazoxide 955

Dibromomannitol 315

Dicaine 1524

Dicetel 1110

Dichlorphenamide 1418

Diclofenac Sodium 1453

Diclofenac Sodium Eye Drops 1709

Diclofenamide 1418

Dicobalt Edetate 1508

Didanosine 188

Diethyl Ether 1511

Diethylcarbamazine 241

Diethylstilbestrol 444，1576，1642

Difenidol 636

Diflucan 167

Digitalis 864

Diglycoaldehyde 370

Digoxin 865

Dihydralazine 954

Dihydroartemisinin 194，220

Dihydroetorphine 1540

Diiodohydroxyquinoline 229

Dilantin 559

Diloxanide 224

Diltiazem 808

Dilute Hydrochloric Acid 1115

Dimefline 613,1067

Dimeglumine Gadopentetate 1842

Dimercaprol 1497

Dimercaptosuccinic Acid 601

Dimethylcysteine 1171

Dimeticone 1188

Dinoprostone 1627，1634

Dioctahedral Smectite 1140

Dionine 1730

Diovan 857

Dioxopromethazine 1030

Diphemin 1106

Diphenhydramine 517，1795

Diphenoxylate 1137

Diphereline 458

Diphtheria and Tetanus Combined Vaccine,Adsorbed 274

Diphtheria,Tetanus and Pertussis Combined Vaccine,Adsorbed 275

Diphtheria Vaccine,Adsorbed 275

Dipivefrin Eye Drops 1714

Diprivan 1521

Diprophylline 1046

Diptheria Antitoxin 278

Dipyridamole 888,1250

Disodium Cromoglycate Nasal Drops 1670

Disodium Edetate 1495,1738

Disopyramide 901

Dithranol 1789

DMS 1498

DNR 1273

Dobutamine 873

Dobutrex 873

Docetaxel 383

Dofetilide 928

Dogmatil 1117

Dolantin 1536

Domperidone 1126

Donepezil 654

Dopamine 870

Dopan 300

Doridamina 500

Doxapram 614,1068

Doxazosin 943

Doxepin 729

Doxifluridine 342

Doxofylline 1047

Doxorubicin 401,1273

Doxycycline 78

D-Penicillamine 1171

D-Penicillamine Hydrochloride 1499

DRB 398

Dried Human Plasma 1387

Dried Yeast 1114

Droperidol 699

DTIC 319

Duloxetine 746

Duolip 969

Duphalac 1168

Duphaston 1588

Durabolin 1595

Dyclonine 1690

Dyclonine Hydrochloride 1691

Dydrogesterone 1588

E

EACA 1223

Ebastine 1805

Econazole 1771

Ecostigmine Eye Drops 1721

Edaravone 646

Edatrexate 339

EDTA-2Na 1495

EDTA-Na2 1738

Efuamide Cream 1781

Elastase 987

Elcatonin 1335

Elemene Injection 482

Elliptinium Acetate 390

Eloson 1780

Eloxatin 333

Elthon 1127

EMB 143

Emecyt 303

Emedastine 1807

Emend 528

Emetine 232

Enalapril 835

Enanton 457,1573

Encainide 916

Endostar 433

Endoxan 293

Enflurane 1512

ENG-EE 1619

Enkaid 916

Enocitabine 355

Enoxacin 114

Enoxaparin Sodium 1000,1234

Entacapone 595

Entecavir 198

Entobex 225

Entodon 1729

Entoiodin 1729

Eperisone 671

Ephedrine and Dexamethasone Nasal Drops 1669

Ephedrine and Furacilin Nasal Drops 1668

Ephedrine Hydrochloride 1016

Epi-ADM 403

Epiao 508

Epinastine 1805

Epirubicin 403

EPO 1205

Epocelin 33

Epoetin Alfa 1205

Epoprostenol 893,1251

Eprosartan 863

Equilid 1117

Erbitux 413

Ergometrine 1632

Ergonovine 1632

Ergotamine and Caffeine 621

Erlotinib 422

Ertapenem 57

Erycibe Alkaloid Eye Drops 1720

Erythromycin 89

Erythromycin/Benzoyl Peroxide Gel 1792

Erythromycin Estolate 91

Erythromycin Ethylsuccinate 92

Escitalopram 743

Eserine Eye Drops 1720

Esidrex 1325

Esmolol 790

Esomeprazole 1078

Essential Phospholipid 1152

Essentiale 1152

Estazolam 545，775

Estinyl 445

Estracyt 303

Estradiol 1578

Estradiol Benzoate 1577，1642

Estradiol Valerate 1577

Estramustine 303

Estriol Cream 1582,1650

Estriol Suppostitory 1583

Etacrynic Acid 1415

Etamsylate 1221

Ethacridine 1559,1626,1766

Ethambutol 143

Ethimide 147

Ethinylestradiol 445，1579

Ethionamide 147

Ethmozine 918

Ethosuximide 569

Ethrane 1512

Ethyl Biscoumacetate 1241

Ethyl Dicoumarol 1241

Ethylenediamine Tetraacetylimide 323

Ethylether 1511

Ethylmorphin Eye Drops 1730

Etimicin 72

Etodolac 1455

Etofibrate 969

Etomidate 1520

Etoposide 391,1282

Etoricoxib 1458

Eurax 1788

Eusol Solution 1564

Euspirol 1042

Exelon 657

Exemestane 452

Ezetimibe 985

Ezetrol 985

F

Famotidine 1089

Fareston 447

Faslodex 448

Fat Emulsion 1406

FC 1743

FD-1 345

Febuprol 1179

Felodipine 819

Felviten 1176

Femara 451

Fenbid 1446

Fenbufen 1449

Fenofibrate 968

Fenoterol 1035

Fenoverine 1111

Fentanyl 1537

Ferroids 1194

Ferrous Fumarate 1195

Ferrous Gluconate 1196

Ferrous Succinate 1194

Ferrous Sulfate 1193

Ferrous Sulfate and Vitamin 1194

Fexofenadine 1811

Fiboran 911

Filgrastim 506，1208

FK-506 1307

Flecainide 915

Fleroxacin 117

Floxacin 111

Floxuridine 342

Fluconazole 167

Fluconazole Eye Drops 1702

Fludara 362

Fludarabine 362,1267

Flumark 114

Flunarizine Hydrochloride 626,827

Fluocinolone Acetonide 1345

Fluorocytosine 159

Fluoro-deoxyuridine 342

Fluorometholone Eye Drops 1708

Fluorouracil 1789

Fluoxetine 737

Fluoxymesterone 440

Flupenthixol 696

Flupentixol and Melitracen 752

Fluphenazine 688

Fluphenazine Decanoate 718

Flurazepam 550

Flurbiprofen 1450

Flurbiprofen Sodium Eye Drops 1709

Flutamide 442

Flutan 442

Fluticasone 1061

Fluticasone Propionate Nasal Spray 1674

Fluvastatin 980

Fluvoxamine 741

FLY 1242

Folic Acid 1198,1394

Fondaparinux Sodium 1002

Forane 1513

Formaldehyde Solution 1555

Formalino 1555

Formestane 450

Formocresol Solution 1743

Formoterol 1038

Formylsarcolysin 292

Forry 1520

Fosamax 1483

Foscarnet Sodium 189

Foscarnet Sodium Eye Drops 1704

Foscavir 189

Fosinopril 842

Fotemustine 308

Fructose 1385

Fructose Sodium Diphosphate 895

FT-207 343

Ftibamzone Eye Drops 1703

Ftorafur/Uracil 344

FUDR 342

Fulcin 160

Fulvestrant 448

Fungicidin 161

Furacilin 1562

Furadantin 131

Furapromide 234

Furapyrimidone 235

Furazolidone 132

Furosemide 1413

Fursultiamine 1390

Furtulon 342

FVⅢ 1227

G

GABA 1165

Gabapentin 570

Gabexate 1187,1242

Gabexate Mesilate 1242

Galanthamine 656

Gamboge Preparation 490

Ganciclovir 177

Ganciclovir Eye Drops(Gel) 1704

Gatifloxacin 121

Gatifloxacin Eye Drops 1699

G-CSF 1208

Gefarnate 1100

Gemcitabine 356

Gemeprost 1629

Gemfibrozil 970

Gemtuzumab Ozogamicin 420

Gemzar 356

Gendicine 496

Gentamycin 63

Gentamycin Eye Drops 1697

Gestodene 1608

Gestrinone 1601

Gifitinib 421

Glabrous Sarcandra Herb Preparation 487

Gleevec 423

Glibenclamide 1363

Glibornuride 1364

Gliclazide 1363

Glimepiride 1365

Glipizide 1364

Gliquidone 1365

Glivec 423,1289

Glucaron 501

Glucurolactone 1156

Gluma Desensitizer 1756

Glutamic Acid 1164

Glutaral 1547

Glutathione 1500

Glutathione Eye Drops 1727

Gluthion 1156

Glycerin 1133，1429

Glycerinum Iodi Compositus 1681

Glycerol 1133，1429,1723

Glyciphosphoramide 296

Glyphylline 1046

Gonadorelin 460，1572

Gonal-F 1571

Goserelin 459，1571

Gossypol 1623

Gran 506

Granisetron 524，1122

Granulocyte-Macrophage Colory Stimulating Facfor 1209

Green Or 1750

Grifola Polysaccharide 479

Grifulvin 160

Griseofulvin 160

Group A and Group C eningococcal Polysaccharide Vaccine 264

Group A Meningococcal Polysaccharide Vaccine 265

GSH 1503

Guacetisal 1019

Guaiacol Glycerol Ether 1019

Guanethidine 954

H

Haemophilus Influenzae Type b onjugate Vaccine 265

Haemorrhagic Fever with Renal Syndrome Bivalent Purified Vaccine,Inactivated 251

Haemorrhagic Fever with Renal Syndrome Bivalent Vaccine， Inactivated 252

Haemorrhagic Fever with Renal Syndrome(TypeⅠ)Vaccine,Inactivated 250

Haemorrhagic Fever with Renal Syndrome(TypeⅡ) Vaccine,Inactivated 251

Halcinonide 1780

Halometasone 1786

Haloperidol 697

Haloperidol Decanoate 717

Halotestin 440

Hamst 488

Harringtonine 373

HCFU 346

HCG 1568

HCPT 389，1281

Healon 1733

Hemabate 1633

Hemocoagulase 1220

Heparin Calcium 1235

Heparin Sodium 1232

Hepatitis A Vaccine,Live 259

Hepatitis B Vaccine Made by Recombinant DNA Techniques in CHO Cell 262

Hepatocyte GrowthPromoting Factors 1148

Hepsera 197

Heptodin 196

Herbesser 808

Herceptin 412

Hexachloroparaxylene 236

Hexestrol Dibromoacetate 445

Hexestrol Bromoacetate 445

HG 369

HHRT 374，1280

Hibitane 1550

Highly Agglutinative Staphylococcin 468

Hismanal 1801

Histamine 1819

HL-286 445

HMG 1569

HMM 320

Holoxan 294

Homandren 439

Homatropine Eye Drops 1723

Homoharringtonine 374,1279

hp-FSH 1571

HRT 373

HU 368

Human Albumin 289,1388,1662

Human AntithrombinⅢ 1242

Human Coagulation Factor Ⅷ 287，1227

Human Fibrinogen 1232

Human Hepatitis B Immunoglobulin 285，1155，1663

Human Immunoglobulin 283,1213,1661

Human Isophane Insulin 1358

Human Liver RNA 478

Human Menopausal Gonadotrophin 1569

Human Prothrombin Complex 286

Human Rabies Immunoglobulin，Freeze-dried 284

Human Tetanus Immunoglobulin 284，1660

Huperzine A 648，658

Hyaluronidase 1731

Hycamtin 386

Hydralazine 953

Hydrazine Ascorbate 501

Hydrobenzole Hydrochloride Eye Drops 1705

Hydrochlorothiazide 1325

Hydrocortisone 1338

Hydrocortisone Butyrate /Propionate 1786

Hydrocortisone Eye Drops(Ointment,Injection) 1707

Hydrogen Peroxide Ear Drops 1667

Hydrogen Peroxide Solution 1559

Hydrotalcite 1074

Hydroxycamptothecine 389,1281

Hydroxycarbamide 368,1265

Hydroxychloroquine 216,1471

Hydroxycobalamin 1508

Hydroxyguanidine 369

Hydroxyprogesterone 1592

Hydroxypropyl Methylcellulose Eye Drops 1734

Hydroxyurea 368

Hygroton 1411

Hymecromone 1181

Hypertonic Glucose Injection 1427

Hypophysin 1633

Hypromellose 2910,Dextran 70 and Glycerol Eye Drops 1734

Hyzaar 862

I

Ibandronate 515

Ibandronate Monosodium 515,1301,1484

Ibritumomab Tiuxetan 418

Ibuprofen 1446

Ibutilide 927

Ichthammol Ointment 1566

Ichthyol 1566

ICRF-154 323

ICRF-159 322

Idamycin 400

Idarubicin 400,1276

Idebenone 650

Idoxuridine Eye Drops 1702

IFN 1288

IFO 294，1257

Ifosfamide 294，1257

Imatinib 423,1290

Imbaron 1454

Imidapril 845

Imigran 622

Imipenem and Cilastatin Sodium 52

Imipramine Hydrochloride 726

Imiquimod 1783

Imitrex 622

Immunoglobulin Ribonucleic acid of Antihepatitis 478

Immunopeptides 479

Imuran 1306,1463

Imurek 1463

Inactivated Hepatitis A Vaccine 260，1658

Indapamide 947

Inderal 793

Indirubin 483

Indomethacin 1444,1640

Indomethacin Eye Drops 1709

Indomustine 302

Indoramin 937

Infliximab 1489

Influenza Vaccine（Split Virion),Inactivated 253

Influenza Vaccine（Whole Virion），Inactivated 254

INH 133

Inhibace 844

Injection Fluororacil Polyphase 346

Inolin 1035

Inosine 1143

Inosine Dialdehyde 370

Inositol　Nicotinate 974

Insufflation Posterior Pituitary 1322

Insulin Glargine 1359

Insulin Lispro 1358

Intal 1052

Interferon α-2b Eye Drops 1706

Interferon-γ 1289

Intron A 469

Iobitridol 1836

Iodinated Oil 1652，1825

Iodine Glycerol 1757

Iodine Tincture 1552

Iodixanol 1840

Iodized Lecithin Tablets 1739

Iodophenol 1744

Iodophor 1546

Iohexol 1832

Iopamidol 1831

Iopanoic Acid 1826

Iopromide 1837

Iotrolan 1652，1839

Ioversol 1834

Ipratropium Bromide 1048

Ipsapirone 385

Irbesartan 853

Irbesartan and Hydrochlorothiazide 854

Iressa 421

Irinotecan 387

Iron Dextran 1196

Iron Sorbitex 1197

ISMN 886

Isoflurane 1513

Isoket 884

Isoniazide 133

Isoniazone 136

Isophane Insulin 1356

Isoprenaline 1010

Isopropylscopolamine 1049

Isoptin 806

Isosorbide Dinitrate Injection 884

Isosorbide Dinitrate Tablets 883

Isosorbide Mononitrate Injection 886

Isosorbide Mononitrate Tablets 885

Isovist 1839

Isradipine 816

Isulin Aspart 1359

Itopride 1127

Itraconazole 168

Ivermectin 239

Ixabepilone 385

Ixempra 385

J

Japanese Encephalitis Vaccine，Inactivated 259

Japanese Encephalitis Vaccine，Live 258

Jiemycin 100

Josamycin 94

K

Kanamycin 60

Kappa-Selenocarrageenan 480

Kelnac 1101

Kelp Eye Drops 1729

Keppra 572

Kestine 1805

Ketamine 1518

Ketoconazole 163,1775

Ketoconazole Eye Drops 1701

Ketoprofen 1447

Ketorolac Tromethamine 1450

Ketorolac Tromethamine Eye Drops 1710

Ketotifen 1053,1814

Ketotifen Fumarate Aerosol for Nasal 1675

Ketotifen Fumarate Eye Drops 1713

Kitasamycin 99

Kytril 524

L

Labetalol 799

Lacidipine 817

Lacipil 817

Lactasin 1114

Lactic Acid 1556

Lactulose 1168

Lamictal 576

Lamisil 1769

Lamivudine 196

Lamotrigine 576，763

Lamprene 155

Lanbroxol 1023

Lansoprazole 1080

Lapatinib 427

L-ASP 371，1284

Latanoprost Eye Drops 1719

L-Cysteine 1501

LDA 370

Leflunomide 1461

Legalon 1143

Leikogen 1207

Lenalidomide 434,1293

Lenograstim 506

Lentinan 480

Leptospirosis Vaccine 267

Lercanidipine 818

Letrozole 451

Leucogen 1207

Leukeran 295，1258

Leuprorelin 457,1573

Leustatin 362

Levamisole 249，481

Levasole 249

Levetiracetam 572

Levobunolol Eye Drops 1717

Levobupivacaine 1526

Levocabastine Hydrochloride Nasal Spray 1671

Levocetirizine 1810

Levodopa 581，1166

Levofloxacin 115

Levofloxacin Eye Drops 1698

Levothyroxine 1328

L-Glutamine and Sodium Gualenate 1101

Licorzinc 1097

Lidocaine 905,1524,1690，1760

Lidocaine Hydrochloride 1690

Lidoflazine 831

Ligustrazine 636

Lincomycin 100

Lincomycin Eye Drops 1696

Lindane 235，1782

Linoleic Acid 984

Lioresal 599

Liothyronine 1329

Lipoic Acid 669

Liquid Paraffin 1133

Liquid Paraffin Ear Drops 1666

Lisinopril 841

Lithium Carbonate 756

Live Combined Bifidobacterium Lactobacillus and Enterococcus 1140

Livial 1602

Living Preparation of Lactobacillus(for Vaginal Use) 1649

Lobaplatin 334

Lobeline 612,1066

Lodoxamide Eye Drops 1712

Lomefloxacin 118

Lomefloxacin Hydrochloride Eye Drops 1698

Lomerizine 627

Lometrexol 340

Lomustine 305,1260

Lonidamine 500

Loniten 956

Loperamide 1138

Lopressor 785

Loratadine 1802

Lorazepam 773

Lorcainide 917

L-Ornithine and L-Aspartate 1153

Losartan 861

Losartan Potassium and Hydrochlorothiazide 862

Losaxantrone 407

Lotensin 840

Lovastatin 975

Low Molecular Weight Heparin 997

Low Molecular Weight Heparin Sodium 1236

Loxapine 705

Loxonin 1442

Loxoprofen 1442

L-PAM 298

LRH 460

Ls-2667 309

L-T4 1328

Lucidril 608

Lumbrukinase 1241

Luminal 539

Lupron 457

LY-264618 340

Lyophixed Nocardia Rubra-Cell Wall Skelelon 467

M

M-25 296

MA 454

MabCampath 419

Mabthera 410，1295，1492

Macrogol PEG 1129

Magnesium Isoglycyrrhizinate 1160

Magnesium Oxide 1072

Magnesium Sulfate 579，1131，1636

Magnesium Sulfate Solution 1565

Magnesium Trisilicate 1103

Magnesium Valproate 760

Magnevist 1842

Malaridine Phosphate 211

Malotilate 1147

Mannatide 477,1693

Mannitol 1722

Mannose Ester 989

Maprotiline 732

Marcaine 1525

Marvelon 1607

Matrine 1149

Maxipime 46

MC-971 646

MCNU 306

Measles and Mumps Combined Vaccine，Live 254

Measles Vaccine，Live 255

Mebendazole 244

Me-CCNU 307

Mechlorethamine Hydrochloride 291

Meclofenoxate 608，659

Mecobalamin 673,1204

Medicinal Charcoal 1136,1435

Medroxyprogesterone 453，1586

Mefloquine 209

Mefoxin 49

Mega 1214

Megace 454

Megestrol 454，1590

Megestrol Acetate 1614

Megestrol and Ethinylestradiol Tablets 1605

Meglumine Adipiodone 1829

Meglumine Diatrizoate 1827

Meisoindigo 1284

Meisoindigotin 484

Meloxicam 1441

Melphalan 298,1258

Memantine 596

Menadione Sodium Bisulfite 1216

Menfegol 1622

Menogaril 409

Menotrophin 1569

Menthol 1764

Mepem 55

Meperidine 1536

Mephentermine 1015

Meptin 1037

Mequitazine 1800

Mercaptopurine 359，1266

Meropenem 55

Merphyrine 500

Mesna 535，1022，1297

Metandienone 1351

Metaraminol 1011

Metformin 1366

Methazolamide 1419

Methotrexate 336,1263,1460

Methoxamine 1015

Methoxsalen 1773

Methoxymerphalan 300

Methoxyphenamine 1042

Methycobal 1204

Methyldopa 949

Methylphenidate 607

Methylprednisolone 1303,1342

Methylprednisolone Injection 1708

Methyltestosterone 439，1346,1593

Methylthioninium Chloride 1506

Methylthiouracil 1331

Metildigoxin 868

Metoclopramide 516，1124

Metoprolol 785

Metronidazole 126,225

Metronidazole Vaginal Effervescent Tablets 1643

Mexiletine 909

Mexitil 909

Mexyphamine 1042

M-FA-142 391

MGAG 410

Miacalcic 1484

Mianserin 731

Micardis 858

Miconazole Eye Drops 1701

Miconazole Nitrate 165,1645,1770

Micronomycin 68

Midazolam 546，782,1522

Midecamycin 99

Mifepristone 1624,1635

Mifurol 346

Mikelan 1718

Milrinone 879

Miltefosine 503

Miltex 503

Minirin 1324

Minocycline 80

Minoxidil 956,1773

Minulet 1608

Mioclear Eye Drops 1736

Mirena 1620

Mirtazapine 747

Misoprostol 1096，1626，1633

MIT 405，1277

Mithramycin 396

Mitobronitol 315

Mitoguazone 410

Mitolactol 316

Mitomycin 324

Mitopodozide 393

Mitotane 462

Mitoxantrone 405,1277

Mivacurium 1533

Mixture of Ammonium Chloride 1018

Mizolastine 1804

MMC 324

MMF 1311，1464

Mobic 1441

Moclobemide 735

Modivid 40

Molgramostim 1209

Molsidomine 889

Mometasone Furoate 1780

Mometasone Furoate Aqueous Nasal Spray 1676

Monocrotaline 330

Monopril 842

Monosialotetrahexosylganglioside 673

Monsydomine 889

Montelukast Sodium 1057，1817

Montmorillonite 1140

MOP 1773

Moracizine 918

Moroxydine 181

Moroxydine Hydrochloride Eye Drops 1706

Morphine Hydrochloride 1024,1535

Mosapride 1128

Motilium 1126

Moveltipril 852

Moxalactam Latamoxef 51

Moxifloxacin 123

MPA 453

MTM 396

MTU 1331

MTX 336，1263

Mucodyne 1022

Mucomyst 1021

Mucosolvan 1023

Mucosta 1098

Multienzyme Tablets 1113

Mumps Vaccine,Live 255

Mupirocin Ointment 1788

Mustine Hydrochloride 291

Mycobacterium Phlei FU36 Injection 1694

Mycophenolate Mofetil 1311,1464

Myleran 314

Mylis 1635

Mylotarg 420

Mysoline 564

N

N-553 643

Nabumetone 1453

Nadolol 795

Nadroparin Calcium 1237

Nafarelin 1575

Nafidimine 391

Nafoxidine 447

Naftifine Hydrochloride 1779

Naftopidil 945

Nalorphine 1541

Naloxone 1509,1543

Nandrolone Phenylpropionate 1350,1595

Naphthoquine 215

Naproxen 1445

Naropin 1527

Nasea 526

Natacyn 1702

Natamycin Eye Drops 1702

Nateglinide 1371

Navelbine 379

Navidrex 1410

Navoban 523

N-CWS 467

Nebivolol 804

Nedaplatin 335

Nedocromil 1052

Nelarabine 364

Nemestran 1601

Neobex 1028

Neocarzinostatin 328

Neomin 73

Neomycin 73，1787

Neostigmine 1533

Neostigmine Bromide 663

Neostigmine Methylsulfate 665

Neosynephrine Eye Drops 1714

Nepresolin 954

Nerve Growth Factor 670

Netilmicin 70

Netromycin 70

Neurontin 570

Neutrexin 339

Nexevar 424

Nexium 1078

N-F 292

N-hydroxycantharidimide 486

Nicardipine 812

Nicergoline 640

Niclosamide 245

Nicorandil 890

Nicotinamide 1394

Nicotinic Acid 971

Nicotinylmethylamide 1178

Nifedipine 809

Nikethamide 612,1065

Nilandron 443

Nilestriol 1581

Nilotinib 429,1291

Niludipine 815

Nilutamide 443

Nilvadipine 815

Nimesulide 1456

Nimodipine 642，811

Nimotop 811

Nimotuzumab 416

Nimustine 305

Nisoldipine 814

Nitrazepam 770

Nitredipine 810

Nitrocaphane 297

Nitrofurantoin 131

Nitroglycerin 881，1639

Nitrous Oxide 1515

Nivalin 656

Nizatidine 1090

Nizoral 163

NKK-105 1147

N-methylisoindigotin 484

NOAC 357

Nolvadex 1215

Nonoxinol Suppositories 1623

Noradrenaline 1009

Noradrenaline Eye Drops 1715

Norcantharidin 485

Norcuron 1530

Norethindrone 1589

Norethisterone 1589

Norethisterone Vacation Pill 1615

Norfloxacin 111

Norfloxacin Eye Drops 1697

Norfloxacin Ointment 1787

Norvsc 820

Novantrone 405

Novo Seven 1230

Novocaine 1523

NPH 1356

NSC-135758 329

NSC-178248 311

NSC-25154 317

NSC-269148 409

NSC-29215 314

NSC-77213 318

NSC-95466 309

NSCSC23436 300

NVB 379

NVT 1277

Nysfungin 161

Nystatin 161,1769

Nystatin Cold Cream 1667

Nystain Eye Drops 1700

Nystatin Vaginal Effervescent Tablets 1644

O

Ocaphane 297

Octamylamine 1112

Octapharma 289

Octreotide 1182,1320

Ocufen 1709

Ocular Extractives 1730

Ocular Extractives Eye Drops 1727

Ofloxacin 115

Ofloxacin Ear Drops 1664

Ofloxacin Eye Drops 1697

Ofloxacin Vaginal Effervescent Tablets 1649

Oil 1823

Olanzapine 708

Olbetam 974

Oleum Fructus Bruceae 487

Oleum Ricini 1134

Olmesartan Medoxomil 860

Olopatadine 1812

Olopatadine Eye Drops 1713

Olsalazine 1191

Omeprazole 1076

Oncaspar 372

Ondansetron 1119

ONO-802 1629

Opin 1646

Oral Bivalent（Live）Vaccine of S flexneri 2a-S sonnei 268

Orazamide 1147

Orciprenaline 1034

Orlistat 1376

Ornidazole 129，222

Orthoxine 1042

Orudis 1447

OSI-774 422

OTD 486

Otilonium Bromide 1110

Ovestin 1582

Oxacillin 5

Oxacillin Sodium 5

Oxaliplatin 333

Oxatomide 1807

Oxazepam 549，774

Oxcarbazepine 574

Oxeladin 1028

Oxiconazole 1776

Oxiracetam 651

Oxophenamide 1178

Oxprenolol 798

Oxybuprocaine Hydrochloride 1740

Oxygen 1822

Oxylin 1712

Oxylysine 372

Oxymetazoline Hydrochloride Eye Drops 1712

Oxymetazoline Hydrochloride Nasal Spray 1669

Oxymethylnicotinamide 1178

Oxymycin 148

Oxytetracycline 77

Oxytocin 1630，1642

Ozagrel 628

P

P-607 1362

Paclitaxel 382

Paclitaxel Protein-Bound 384

Palifermin 532

Palonosetron 527

PAMBA 1225

Pamidronate Disodium 512,1301,1337

Panangin 1145

Pancreatin Enteric-coated Capsules 1115

Pancreatopeptidase E 987

Pancuronium Bromide 1529

Panipenem/Betamipron 54

Panitumumab 415

Panteldine Bromide 249

Pantoprazole 1083

Paracetamol,Pseudoephedrine Hydrochloride,Dextromethorphan Hydrobromideand Chlorphenamine Maleate 1439

Paraformaldehyde Paste 1755

Paraplatin 332

Parathyroid Hormone 1333

Pariet 1081

Parlodel 1319,1642

Paromomycin 223

Paroxetine 739

PAS 144

Pasiniazid 150

Patanol 1813

Pavulon 1529

PCNU 309

PDN 461

Pedate Pinellia Tuber Preparation 489

Pefloxacin 117

Pegaspargase 372

Pegasys 203

PEG-interferon α-2a 203

PEG-interferon α-2b 204

Pellicle for Oral Ulcer 1758

Pemetrexed 352

Pemirolast Potassium Eye Drops 1711

Pemoline 609

Penbutolol 802

Penfluridol 716

Penicillamine 1472，1499

Penicillin 2

Penicillin V Potassium 20

Pentaerythrityl Tetranitrate 887

Pentamidine 238

Pentetate Zinc Trisodium 1496

Pentetrazole 615

Pentobarbital 543

Pentostatin 366,1269

Pentothal 1516

Pentoxyverine 1029

Peplomycin 326

Pepsin 1112

Peracetic Acid 1548

Pergolide 585

Perhexiline 829

Periactin 1798

Perindopril 838

Perphenazine 686

Pethidine 1536

Pevisone 1780

PFA 189

PGE2 1634

PGI2 893，1251

PGX 893

Phacoline Eye Drops 1726

Phanquinone 225

Pharmorubicin RD 403

Phenelzine 734

Phenergan 1796

Phenformin 1367

Phenindamine 1809

Pheniramine Maleate/Naphazoline Hydrochloride Eye Drops 1712

Phenobarbital 539

Phenol 1560

Phenol Glycerine Ear Drops 1666

Phenolphthalein 1130

Phenoxyaethanol 1556

Phenoxymethylpenicillin Potassium 20

Phenprobamate 555

Phentolamine 961

Phenylbutazone 1440

Phenylephrine 1013

Phenytoin Sodium 559，907

Pholcodine 1028

Phosphomycin 103

Phosphorylcholine 1146

Photofrin 498

Picibanil 462

Pilocarpine Eye Drops(Gel) 1720

Pilsicainide 920

Pinaverium Bromide 1110

Pindolol 797

Pingyangmycin 326

Pioglitazone 1370

Pipecuronium Bromide 1530

Pipemidic Acid 110

Piperacillin 16

Piperacillin and Tazobactam 18

Piperanitrozole 228

Piperaquine Phosphate 216

Piperazine 245

Piperazinedione 329

Pip-nitrosourea 309

Pipobroman 317

Piracetam 653

Pirarubicin 403,1275

Pirbuterol 876,1036

Pirenoxine Eye Drops 1727

Pirenoxine Sodium Eye Drops 1726

Pirenzepine 1092

Piribedil 583

Pirmenol 904

Piroxantrone 406

Piroxicam 1451

Pitocin 1630，1642

Pituitrin 1633

PIX 406

Pixantrone 407

Plague Vaccine(Live) for Percutaneous Scarification 271

Planocaine 1523

Plaunotol 1101

Plendil 819

Plitican 530

PLM 326

Podophyllotoxin 1771

Podophyllotoxin-β-D-Benzylidene Glucoside 394

Poliomyelitis Vaccine，Live（Oral）（Monkey Kidney Cell） 252

Poly I∶C 179,465

Polyactin A 477,1693

Polyadenilic Acid and Polyuridylic Acid 179，465

Polyerga 476

Polyethylene Glycol 1129

Polyethylene Glycol Eye Drops 1735

Polyinosinic-Polycytidylic Acid Eye Drops 1706

Polymyxin B 84

Polymyxin E 85

Polyphase Liposome-139 493

Polyvalent Gas-Ganrene Antitoxin 280

Pontocaine 1524

Porfimer Sodium 498

Potassium Chloride 1379

Potassium Iodide 1332

Potassium Magnesium Aspartate 1145

Potassium Permanganate 1558

Potenline 1158

Povidone Iodine 1546

Povidone Iodine Suppositories 1647

Powdered Posterior Pituitary 1322

PP 1558

PPA 110

Practolol Eye Drops 1716

Pralidoxime Iodide 1501

Pralidoxime Methylchloride 1502

Pramipexole 588

Prasterone 1635

Pravastatin 977

Praziquantel 233

Prazosin 936

Prcoyclidine 598

Prednisolone 520,1342

Prednisolone Eye Drops 1708

Prednisone 461,1211,1341

Prednisone Eye Drops(Ointment) 1707

Prenalterol 874

Prenylamine 831

Primalan 1800

Primaquine 209

Primidone 564

PRM 223

Probenecid 1373

Procainamide 899

Procaine 1523

Procarbazine 318

Procaterol 1037

Progesterone 1584

Progesterone Capsules 1585

Proglumide 1093

Prograf 1307

Progynova 1577

Prolonium Iodine 1729

Promestriene 1583

Promethazine 1796

Propafenone 913

Propantheline Eye Drops 1725

Propofol 1521

Propranolol 793

Propranolol Eye Drops 1716

Propylthiouracil 1330

Prostaglandin E1 996

Protamine 1227

Protamine Zinc Insulin 1357

Prothanon 1030

Prothrombin Complex 1220

Protionamide 148

Protirelin 1316

PS-341 417

Pseudomonas Preparation 467

Psoralen 1772

PSS 1238

PTH 1330

PTX 382

Pulmicort 1059

Pulp Canal Paste 1752

Pulp MummifiCation Paste 1755

Pusiran 1026

PVI 467

PYM 326

Pyraloxime Methiodide 1502

Pyrantel Pamoate 248

Pyrazinamide 142

Pyridostigmine Bromide 664

Pyrimethamine 194，221

Pyritinol 618

Pyrvinium Embonate 243

PZA 142

PZI 1357

Q

Quetiapine 710

Quinapril 846

Quinax Eye Drops 1728

Quinestrol and Norgestrel 1611

Quinidine 897

Quinine Sulfate 211

R

Rabeprazole 1081

Rabies Antisera 282

Rabies Vaccine (Hamster Kidney Cell)for Human Use 257

Rabies Vaccine(Vero Cell)for Human Use 256

Radioactive Sodium Phosphate 502

Raltitrexed 351

RALTIVA 1811

Ramosetron 526

Ranimustine 306

Ranitidine 1087

Rapamycin 1309

Rasagiline Mesylate 591

Rauwolfine 903

Razoxane 322

Rebamipide 1098

Reboxetine 751

Recombinant Bovine Basic Fibroblast Growth Factor 1732

Recombinant Coagulation FactorⅧ for Injection 1228

Recombinant Hepatitis B Vaccine(Yeast) 261

Recombinant Hepatitis Vaccine 1658

Recombinant Human Adenovirus Type 5 Injection 497

Recombinant Human Ad-p53 Injection 496

Recombinant Human Coagulation Ⅶa 1230

Recombinant Human Epidermal Growth Factor Derivative(rhEGF)Eye Drops 1732

Recombinant Human Erythropoietin-β 508

Recombinant Human Granulocyte Colony Stimulating Factor 506,1208

Recombinant Human Granulocyte-Macrophage Colony Stimulating Factor 507

Recombinant Human Insulin 1357

Recombinant Human Interferon α-1b 202，471

Recombinant Human Interferon α-2a 199，468,1646

Recombinant Human Interferon α-2b 185，202，469,1647

Recombinant Human Interferon α-2b Gel 1792

Recombinant Human Interferon β 181

Recombinant Human Interferon γ 183,472

Recombinant Human Interleukin-11 510,1214

Recombinant Human Interleukin-2 475

Recombinant Human Parathyroid Hormone(1-34) 1333

Recombinant Human Somatotrophin 1318

Recombinant Human Thrombopoietin 509,1215

Recombinant Human Tumor Necrosis Factor 472

Recombinant Interferon α-2b 1288

Recombinant Interferon γ 1289

Recombinant Tissue Plasminogen Activator631,1245

Recormon 508

Reduced Glutathione 1156，1162

Regular Insulin 1353

Remifentanil 1539

Repaglinide 1371

Requip 584

Reserpine 951

Resinfying Solution 1756

Resorcin 1562

Resorcinol 1765

Reteplaser 1246

Revlimid 434,1293

rFⅧ 1228

RFP 137

rh-Endostatin 433

rhEPO 507

rhG-CSF 505,1208

rhGM-CSF 1209

rhIL-11 510，1214

rhIL-2 475

rhPTH(1-34) 1333

rhTNFα 472

rhTPO 509，1215

rHuTPO 1215

RI 1353

Ribavirin 180

Ribonucleic Acid 1148

Riboxamide 367

Rice Bran Sterol Tablets 1757

Ridaura 1473

Rifampicin 137

Rifampicin Eye Drops 1697

Rifampin 137

Rifamycin Sodium 140

Rifandin 139

Riluzole 672

Rimifon 133

Risperidone 711

Risperidone for Depot Suspension 719

Ritalin 607

Ritodrine 1637

Rituxan 410

Rituximab 410,1295,1492

Rivanol 1559,1626,1766

Rivastigmine 648，657

Rizaben 1054

Rocaltrol 1478

Roferon-A 468

Romilar 1026

Ropinirole 584

Ropivacaine 1527

Rosiglitazone 1369

Rosuvastatin 981

Roxatidine Acetate 1091

Roxithromycin 95

Rozex 225

rt-PA 631,1245

Rufocromomycin 397

Rulid 95

S

S-1 350

Sagamicin 68

Salbutamol 875，1031,1638

Salbutamol Eye Drops 1715

Salicylic Acid 1767

Salicylic Acid Alcohol Ear Drops 1666

Salmeterol 1039

Salmeterol Xinafoate and Fluticasone Propionate Powder for Inhalation 1063

Salmon Calcitonin 1484

Sanamycin 395

Sandostatin 1182,1320

Sapylin 462

Sarpogrelate 1254

SASP 1189

Sb-71 503

Scoline 1528

Scopolamine Eye Drops(Ointment) 1724

SD 104

SDM 207

Sebivo 199

Secobarbital 542

Securinine 617

Selbex 1096

Seldane 1803

Selectol 792

Selegiline 589

Selenium Sulfide 1774

Semustine 307，1261

Sertinon 147

Sertraline 738

Sevoflurane 1514

SHP 332

Sibelium 827

Sicorten 1786

Sigmart 890

Silver Nitrate 1564

Silybin 1143

Silymarin 1143

Simvastatin 978

Sinomin 109

Sirolimus 1309

Sizofiran 499

SK 1243

SLA 501

SM 141

Smecta 1140

SMZ 109

Sodium Aminosalicylate 144

Sodium Bicarbonate 1070,1382

Sodium Bicarbonate Ear Drops 1666

Sodium Bicarbonate Solution 1746

Sodium Camphorsulphonate 616

Sodium Chloride 1378

Sodium Cromoglicate 1052，1813

Sodium Dimercaptopropane Sulfonate 1499

Sodium Dimercaptosuccinate 1498

Sodium Fluorescein Eye Drops 1739

Sodium Fluoride Glycerine Paste 1749

Sodium Fluoride Solution 1748

Sodium Hyaluronate 1485,1733

Sodium Hydroxybutyrate 1519

Sodium Hypochlorite Solution 1746

Sodium Ibandronate 515

Sodium Lactate 1383

Sodium Nitrite 1507

Sodium Nitroprusside 959

Sodium Risedronate 1482

Sodium Stibogluconate 238

Sodium Tauroglycocholate 1176

Sodium Thiosulfate 1509

Sodium Valproate 566，758

Sofalcone 1102

Solasulfone 154

Solaziquone 312

Solcoseryl 1732

Solfa 1815

Somatostatin 1183

Sorafenib 424

Sorbinil 1728

Sorbitol 1427

Sotalol 925

SP-1 393

Sparfloxacin 119

Spasmomen 1110

Spasmopriv 1111

Spectinomycin 69

Spinax 599

Spirapril 849

Spiriva 1049

Spironolactone 1420

Spiropent 1036

Spleen Polysaccharide/Glycopeptide 476

Spreading Hedyotis Herb Injection 491

Sprycel 428

Stannous Fluoride Solution 1749

Stanozolol 1203,1351,1595

STI571 1290

Stibium-71 503

Stilamin 1183

Stilbestrol 444，1576

Stilnox 554

StJohn’s Wort Extracts 754

STN 397

Streptokinase 1243

Streptomycin 61,141

Streptomycin Sulfate Nasal Drops 1678

Streptozocin 310

Stronger Neo-Minophagen C 1161

Strontium Chloride 1750

Strophanthin K 869

Strychnine 616

STZ 310

Sublimaze 1537

Succinylcholine 1528

Sucralfate 1099

Sufentanil 1538

Sulconazole 1777

Sulfadiazine 104

Sulfadoxine 207

Sulfamethoxazole 109

Sulfapyrimidine 104

Sulfasalazine 1189

Sulfatodiamino Cyclohexane Platinum 332

Sulfinpyrazone 1375

Sulfomercaprine Sodium 361

Sulfur Ointment 1784

Sulindac 1454

Sulphacetamide Sodium Eye Drops 1699

Sulpiride 701，1117

Sulprostone 1628

Sultopride 703

Sumatriptan 622

Sunitinib 426

Superparamagnetic Iron Oxide 1843

Suprax 42

Suramin Sodium 502

Sutent 426

Suxamethonium 1528

SWE 754

Symmetrel 178

T

Tace 1581

Tacrolimus 1307

Tacrolimus Ointment 1790

Tagamet 1084

Takepron 1080

Talc Powder 1765

Talcid 1074

TAM 446，1215

Tamoxifen 446，1215,1597

Tanatril 845

Tandospirone 783

Tannalbin 1135

Tarceva 422

Tardolyt 466

Targretin 504

Tarivid 115,1698

Tasigna 429,1291

Tasmar 593

Taurine Eye Drops 1728

Tauromustine 309

Taxol 382

Taxotere 383

TB-1 146

TCAR 367

TCNU 309

Tea Polyphenols 492

Teapol 492

Tegadifur 345

Tegafur 343

Tegafur，Gimeracil and Oteracil Potassium 350

Tegretal 562

Teicoplanin 87

Telbivudine 199

Telmisartan 858

Temazepam 552

TEMODAL 321

Temozolomide 321

Temsirolimus 432

Teniposide 392,1283

Tenormine 789

Teprenone 1096

Terazosin 938

Terbinafine 1769

Terbutaline 1032

Terfenadine 1803

Terlipressin 1185

Terramycin 77

Testosterone Propionate 438,1347,1594

Testosterone Undecanoate 1202,1349

Testosteronepropionate 1201

Tetanus Antitoxin 281

Tetanus Vaccine,Adsorbed 276

Tetracaine 1524,1689

Tetracaine Hydrochloride 1689

Tetracycline 75

TF 476

TH-1314 147

Thalidomide 436,1292,1467

Theragran-M 1396

Thiamazole 1331

Thiamphenicol 83

Thiethylperazine 1119

Thioguanine 1267

Thiopental Sodium 540,1516

Thioridazine 691

Thiosemicarbazone 146

Thiotepa 311

Thiotepa Eye Drops 1710

THP 1275

THP-ADM 403

Thrombin 1219

Thyminalkylamine 302

Thymol Tincture 1742

Thymopeptides 474

Thymosin 474

Thymosin α1 for Injection 474

Thymoxamine Eye Drops 1719

Thyroid Tablets 1327

Thyrotrophin 1317

Thyrotrophin-Releasine 1316

Tiabendazole 246

Tianeptine 755

Tiapride 602，702

Tiaprofenic Acid 1448

Tiazofurine 367

Tiberol 129

Tibolone 1602

Ticarcillin 15

Ticarcillin Sodium Clavulanate Potassium 16

Ticlopidine Hydrochloride 995,1251

Tienam 52

Tilade 1052

Tilorone 466

Timentin 16

Timolol 796

Timolol Eye Drops 1716

Timolol Maleate and Pilocarpine Nitrate Eye Drops 1718

Tinidazole 128,230

Tinidazole Suppositories 1644

Tioconazole 1777

Tioguanine 360

Tiopronin 1151

Tiotropium Bromide 1049

Tirofiban 993

Tisupurine 361

TMP 107

Tobramycin 66

Tobramycin and Dexamethasone Eye Drops 1696

Tobramycin Eye Drops 1695

Tocainide 912

Toclase 1029

Tolbutamide 1361

Tolcapone 593

Tolperisone 643

Tomoxetine 661

Tomudex 351

Tonocarp 912

Topamax 577

Topiramate 577，764

Topotecan 386,1281

Toremifene 447

Torisel 432

Torolac 1450

Total Glucosides of White Paeony 1475

Toyomycin 397

TPM 764

TPT 1281

Tracium 1531

Trandolapril 848

Tranexamic Acid 1224

Tranilast 1054,1815

Transfer Factor 476

Transmetil 1157,1180

Trastuzumab 412

Trazodone 749

Trepibutone 1180

Tretinoin 437,1286，1733

Tretoquinol 1035

TRH 1316

Triamterene 1422

Triaziquone 314

Triazolam 778

Tribendimidine 248

Trifluoperazine 690

Trileptal 574

Trimelamol 320

Trimetazidine 894

Trimethoprim 107

Trimethoquinol 1035

Trimetrexate 339

Triprolidine 1808

Tripterygium Glycosides 1467

Triptorelin 458，1574

Tritace 837

Tropicamide Eye Drops 1724

Tropicamide Phenylephrine Eye Drops 1724

Tropisetron 523，1121

Troxerutin 637,1252

TSH 1317

TSPA 311

TTFD 1390

Tulobuterol 1033

Turpentine Oil 1566

Tykerb 427

Typhoid and Paratyphoid A Combined Vaccine 273

Typhoid and Paratyphoid A&B Combined Vaccine 272

Typhoid Vaccine 274

U

Ubenimex 499

UFT 344

UK 1244

Ultravist 1837

Unasyn 8

Undecylenic Acid 1769

Uprima 1123

Uracil Mustard 301

Uramustine 301

Uraphetin 301

Urapidil 940

Urea Ointment 1785

Urofollitropin 1570

Urokinase 1244,1730

Ursodeoxycholic Acid 1174

Ursofalk 1174

V

Valpromide 570

Valsartan 857

Valsartan　and　Hydrochlorothiazide 858

Vancocin 86

Vancomycin 86

Vandetanib 431

Vasopressin Tannate 1323

VCR 377

VDS 379，1279

Vectibix 415

Vecuronium Bromide 1530

Velcade 417

Venlafaxine 745

Verapamil 806

Vercyte 317

Verorab 1659

Vi Polysaccharide Typhoid Vaccines 273

Vibramycin 78

Vidarabine 176

Vinblastine 376

Vincamine 634

Vincristine 377,1277

Vindesine 379,1279

Vinorelbine 379

Vinpocetine 635

Virazole 180

Virazole Eye Drops 1703

Virofral 178

Vistamycin 67

Vitamin A Acid 437

Vitamin B1 1389

Vitamin B12 1200,1395

Vitamin B2 1390

Vitamin B4 1208,1391

Vitamin B6 1391

Vitamin C 1392

Vitamin D 1398

Vitamin E 1401

Vitamin E Nicotinate 644

Vitamin K1 1217

Vitamin K3 1216

VLB 376

VM－26 392,1283

Voglibose 1368

Voriconazole 170

Vorinostat 375

VP-16 391，1282

W

W-36095 912

Warfarin Sodium 1239

Water 1822

Weisen-U 1104

WR－2721 535,1299

X

Xeloda 349

Xylitol 1407

Xylocaine 1525

Y

Yatren 228

YH-16 433

Z

Zactima 431

Zadaxin 474

Zaditen 1814

Zafirlukast 1055，1816

Zaleplon 555，779

Zanidip 818

ZD1839 421

ZD6474 431

Zenapax 1313

Zevalin 418

Zidovudine 186

Zinc Gluconate 1407

Zinc Oxide 1565,1767

Zinc Oxide Eugenol Paste 1751

Zinc Sulfate and Allantoin Eye Drops 1700

Zinostatin 328

Zinostatin Stimalamer 328

Ziprasidone 714

Zofenopril 851

Zofran 522

Zoladex 459,1571

Zoledronic Acid 513,1479

Zolinza 375

Zolmitriptan 624

Zolpidem 554，780

Zopiclone 781

Zorubicin 399

Zovirax 175

Zyrtec 1802
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