
第十九章　益智药和大脑功能改善药

　　大脑的活动和脑内物质代谢，血液循环以及神
经递质等有密切关系。在第十八章内已叙述了一些
影响乙酰胆碱的药物和与老年痴呆的关系，本章内
着重叙述一些对脑物质代谢有关的药物。
益智药 （ｎｏｏｔｒｏｐｉｃｓ）为 Ｇｉｎｒｇｅｓ于１９７２年首

次定义的一类中枢神经系统药物，能选择性地作用
于大脑皮质，对活动不正常的大脑细胞进行激活、
保护并使之恢复正常反应。临床上可用于治疗由于
物理或化学因素引起的脑功能损伤、脑缺氧和慢性
脑功能不全。对于老年人由于衰退而引起的脑功能
障碍 （如痴呆）也有一定裨益。
本类药物常与血管舒张循环促进药、抗血小

板药等联合应用。
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【其他名称】脑复康
【作用】保护、修复并激活大脑细胞，增高传

递信息的电位波，提高大脑 ＡＴＰ／ＡＤＰ比值和葡
萄糖利用率以及能量贮备。

【体内过程】口服易吸收，成人口服１５ｇ，
３～４小时药物在脑脊液中浓度达峰值，体内不代
谢，服药后１日内大部分药物经肾排泄。

【应用】对由于衰老引起的反应迟钝、嗜睡、
头晕、记忆和精神活动衰退等症状有改进作用。也
用于头部外伤或手术后、脑炎或一氧化碳中毒后以
及乙醇中毒等意识状态的恢复。
口服：成人　每次０４～０８ｇ（必要可增至１６

ｇ），１日３次。儿童酌减。一般２～４周为１疗程。
静脉注射：４～６ｇ，每日２次，７～１４天为一

个疗程。
【不良反应】①消化道反应有恶心、腹部不适、

纳差、腹痛等，为剂量相关型不良反应。②中枢反
应有神经质、兴奋、头晕、头痛和睡眠障碍。舞蹈
病患者服本品可加重症状。③肝功能损害 （如转氨

酶升高）偶见。

片剂　０４ｇ
注射剂　２０ｇ
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【其他名称】三乐喜，阿尼西坦
【性状】白色或类白色结晶性粉末、无臭、味

苦，在水中几乎不溶。
【作用】保护神经细胞，激活脑细胞代谢，并

有增强记忆和促智作用。
【应用】对脑梗死、脑出血及脑血管病后的记

忆减退、中老年记忆衰退、痴呆有缓解作用。
口服：每次０２ｇ，每日３次；７０岁以上老人，

每次０１ｇ，一日３次。一般疗程为１～２月，根据
用药效应，剂量和疗程可调整。

【不良反应】偶有口干、嗜睡、头昏、便秘、
食欲减退等。

　　【注意】妊娠、哺乳期妇女、严重肝肾功能不
全者慎用。

片剂、胶囊剂　０１ｇ
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　　【作用】本品可促进磷酰胆碱和磷酰乙醇胺合
成，促进脑代谢。

７９２



现代临床药物学 （第二版）

【体内过程】本品口服吸收迅速，进入血液后
迅速分布到全身，达峰时间约为１小时，峰浓度为
４８３～５４９μｇ／ｍｌ，清除半衰期为５～８小时。服药
后４８小时内约４０％的原形药从尿中排出。本品在
不同年龄的正常健康人体内的消除规律基本一致。

【应用】本品为促智药，临床用于老年痴呆，
多梗死痴呆及神经官能症、脑外伤、脑炎等症引起
的大脑功能不全、记忆力障碍。
口服：每次８００ｍｇ，每日２～３次。
静注或肌注：每次１ｇ。

　　【注意】肾功能不全者，使用本品时应十分谨
慎，并需降低剂量。对本品过敏者与肾功能严重
不全者禁用。

【评价】本品 治 疗 痴 呆 有 效，总 有 效 率 为
８０％，其疗效与吡拉西坦相似，且无明显不良反
应。本品对神经系统、心血管系统、呼吸系统以及
对肝肾、血液系统均无明显不良影响。

胶囊剂　４００ｍｇ／粒
注射剂　１ｇ／５ｍｌ；１ｇ（粉针）
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本品制品为甲氯芬酯的盐酸盐。
【其他名称】氯酯醒，遗尿丁
【性状】为白色结晶性粉末，略有异臭，味苦，

极易溶于水。
【作用】甲氯芬酯能促进脑细胞的氧化还原过

程，增加机体对碳水化合物的利用，调节神经细胞
的代谢。对于抑制状态的中枢神经系统有兴奋
作用。

【应用】本品临床用于新生儿缺氧症、颅脑外
伤性昏迷、老年精神混乱、儿童精神迟钝、小儿遗
尿和乙醇中毒等。其作用产生缓慢，要反复应用，
效果才较显著。

● 成人　口服：０１～０２ｇ／次，１日３次，至
少服用１周。
肌注：昏迷状态时０２５ｇ／次，每２小时１次。
静注或滴注：临用前以注射用水或５％葡萄糖

注射液溶解成５％～１０％溶液供静注，溶于５％葡
萄糖注射液２５０～５００ｍｌ供静滴，１００～３００ｍｇ／次，
１日３次。

● 小儿　口服：０１ｇ／次，１日３次。
肌注：新生儿缺氧症时，６０ｍｇ／次，每２小时

１次。
脐静脉注射：６０～１００ｍｇ／次，１日２次，药物

配制方法同成人。
【不良反应】内服偶见胃部不适，失眠。注射

时偶有血管痛、血压波动和失眠等。

片剂　０１ｇ
注射剂　０１ｇ；０２５ｇ
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【其他名称】乙酰谷酰胺，Ａｃｅｔｙｌｇｌｕｔａｍｉｄｅ
【作用】醋谷胺为谷氨酰胺的乙酰化物，有改

善神经细胞代谢，维持神经应激能力及降低血氨的
作用，并 能 通 过 血 脑 屏 障。其 铝 盐醋 谷 胺 铝
（ＡｃｅｇｌｕｔａｍｉｄｅＡｌｕｍｉｎｉｕｍ）可用于胃溃疡治疗。

【应用】本品用于脑外伤昏迷、肝昏迷、偏瘫、
高位截瘫、小儿麻痹后遗症、神经性头痛、腰
痛等。

● 成 人 　 肌 内 注 射 或 静 脉 滴 注：１ 日
１００～６００ｍｇ。
静滴：５％或１０％葡萄糖溶液２５０ｍｌ稀释后缓

慢滴注。
● 小儿剂量酌减。对神经性头痛、腰痛，亦可

用穴位注射。

　　【注意】可能引起血压下降。

注射剂　１００ｍｇ／２ｍｌ
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　　【其他名称】胞二磷胆碱
【作用】本品为核苷衍生物，能促进卵磷脂的
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第十九章　益智药和大脑功能改善药

生物合成。可增强脑干网状结构，尤其是与意识密
切相关的上行网状结构激动系统的机能；并增强锥
体系统的机能，改善运动麻痹；通过减少大脑血管
阻力，增加大脑血流与氧耗量，促进大脑物质代
谢。当患者的大脑和中枢神经系统因各种外伤而产
生脑组织代谢障碍和意识障碍时，对促进大脑功能
的恢复和苏醒有一定的作用。

【应用】本品主要用于急性脑外伤和脑手术以
及中风后遗症等引起的意识障碍，有改善其意识状
态及脑波的作用。当脑水肿开始减退，意识障碍有
望恢复时使用本品能促进恢复过程。本品也可用于
其他中枢神经系统急性损伤引起的功能和意识

障碍。
成人　静滴：２００～６００ｍｇ／日，可用５％或

１０％葡萄糖注射液稀释后应用，５～１０日为１疗
程。肌注：２００ｍｇ／日。剂量可根据病情和年龄适
当增减。

　　【注意】①在脑内出血急性期，不宜用大剂量
（单剂５００ｍｇ以上）。对于急性症状严重、并存在
继续发展的意识障碍病人，应并用止血药，降颅
压药。②如有严重脑水肿，应同时使用降颅压药。

③静注速度宜缓慢。④副作用较小，偶可发生恶
心、厌食、烧灼感等。有时可有一时性血压下降、
不眠、兴奋等。

注射剂　０２ｇ／２ｍｌ；０２５ｇ／２ｍｌ
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【性状】白色粉末，无毒，无异味，易溶于水。
【作用】赖氨酸系人体必需氨基酸之一，是肽

激素和辅酶的前体物质之一，能促进体内丙酮酸的
代谢，使其进一步氧化生成乙酰辅酶Ａ，利于神经
组织中的乙酰胆碱 （ＡＣｈ）合成，促进神经递质的
代谢而兴奋神经中枢。本品能透过血脑屏障，直接
进入脑组织，帮助神经组织修复，促进神经细胞再
生；还能影响呼吸链，具有抗脑组织缺氧的功能，
提高脑组织生理功能，增强记忆力。此外，本品还
能抑制纤维蛋白酶原的激活因子，使纤维蛋白酶原
不能成为纤维蛋白酶，而达到止血的作用，其功效
与氨基己酸 （ＥＡＣＡ）相同。本品还具有促进人体

生长发育、增强人体免疫能力的作用。
【应用】用于颅脑损伤、脑血管病及脑动脉硬

化、老年性脑萎缩、痴呆、精神病症、神经功能失
调、一氧化碳中毒、记忆力减退；也可用于赖氨酸
缺乏引起的营养不良、食欲不振、倦怠和消瘦及作
为贫血、急慢性肝炎等的辅助用药。
口服：３ｇ／次，每日３次，３００～５００ｇ为１疗

程，汤水或开水送服。

　　【注意】急性缺血性脑血管疾患、高氧血症、
酸中毒者慎用。肝、肾功能严重不全者禁用。

粉剂　３ｇ
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【其他名称】雅伴，羟癸甲氧醌，Ａｖａｎ
【性状】橙黄色至橙色结晶、结晶性粉末或块

状物，无臭；几乎不溶于水。
【作用】本品参与细胞线粒体代谢，对缺血后

脑的能量代谢和脑组织功能有保护作用；能改善脑
内神经递质的代谢，提高大脑的葡萄糖利用率，促
进脑内ＡＴＰ生成，抑制乳酸生成和脂质过氧化作
用，保护血管壁细胞膜的稳定性。

【体内过程】口服本品３０ｍｇ，３小时血药浓度
达峰值２９０μｇ／ｍｌ。ｔ１／２为８小时。２４小时内尿中排
泄为３２％，而且大部分为代谢产物。

【应用】适用于改善脑梗死后遗症、脑出血后
遗症、脑动脉硬化症等伴随的情绪低落、情感障
碍、语言障碍。
口服：３０ｍｇ／次，每日３次，饭后服。可根据

年龄及症状适当增减。

　　【注意】对本品过敏者、孕妇、哺乳期妇女
慎用。

【不良反应】无严重副反应，有时可出现下列
症状：①过敏性皮疹，此时应停药；②食欲不振、
胃疼、恶心、腹泻；③精神神经反应，如多动、痉
挛；④红细胞、白细胞减少；⑤肝脏ＳＧＯＴ，ＳＧ
ＰＴ，ＡＬＰ增高；⑥肾脏ＢＵＮ 增高；⑦无力、倦
怠，总胆固醇和甘油三酯增高。

片剂　３０ｍｇ
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　　本品是从动物脑组织中提取的一种游离氨基酸
和分子量在１万以下的低肽类物质的水溶液，每
１ｍｌ本品含１ｇ脑蛋白中的含氮物质。

【其他名称】脑活素，Ｃｅｒｅｂｒｏｌｙｓｉｎ
【作用】本品在脑神经细胞内可促进蛋白质合

成并影响其呼吸链，具有抗缺氧的保护能力，改善
脑能量代谢。本品还含有神经递质、肽类激素及辅
酶的前体物，可激活腺苷酸环化酶和其他激素系
统，使氨基酸代谢恢复正常，改善学习和记忆，增
强大脑对各型应激、损伤等恶性刺激的抵抗力 （本
品资料主要根据制造商介绍）。

【体内过程】本品可透过血脑屏障进入神经细
胞。吸收约５０％～８０％。氨基酸在脑内迅速代谢，
ｔ１／２由数秒到数小时。

【应用】用于脑血管病、脑外伤后遗症、脑软
化或中风后遗症、大脑发育不全、痴呆、记忆减退
为主的神经衰弱等。

① 皮 下 注 射：２ｍｌ／次。 ② 肌 注：５ｍｌ／次。

③静注：１０ｍｌ／次。④静滴：１０～３０ｍｌ／次。静滴
时，将本品１０～３０ｍｌ加入２５０ｍｌ生理盐水中，１～
２小时缓慢滴完。每日１次，连用８～１０日。

　　【注意】①有过敏体质者慎用。②严重肾功能
不全者和孕妇禁用。

【不良反应】可有热感、过敏、寒战等。

注射剂　１ｍｌ；５ｍｌ；１０ｍｌ
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【其他名称】脑复新
【性状】本品为２分子吡多辛以双硫键连接的

化合物。制品盐酸盐为白色粉末，无臭，味苦酸，
易溶于水。

【作用】促进脑葡萄糖和氨基酸代谢，增加颈
动脉和脑血流量，增强钠离子通透性，并促使葡萄
糖透过血脑屏障。

【应用】脑外伤、脑炎和脑膜炎后遗症，包括
头胀痛、头晕、失眠、记忆力减退、注意力不集
中、情绪变化等，本品起改善症状作用。尚可用于

脑动脉硬化症。
口服：成人每次１００～２００ｍｇ，小儿每次５０～

１００ｍｇ，每日３次。
静滴：２００～４００ｍｇ，每日１次，用０９％氯化

钠或５％葡萄糖注射液２５０ｍｌ稀释后滴入。

　　【注意】少数病人可出现皮疹、恶心等，并可
使睡眠障碍加重。孕妇慎用。

片剂　１００ｍｇ
注射剂　２００ｍｇ／２ｍｌ
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　　【作用】清除自由基，抑制脂质过氧化，保护
脑、血管内皮和神经细胞避免氧化损伤。

【应用】治疗脑梗死，改善急性脑梗死所致的
症状和功能障碍，提高生活能力。
尽可能在发病２４小时内给药，每次３０ｍｇ，加

入０９％氯化钠注射液中滴注，３０分钟内滴完，每
日２次。１个疗程在１４日以内。

　　【注意】不良反应有肝功能异常 （ＡＬＴ、ＡＳＴ
上升）和皮疹。本品可加重急性肾功能不全，重
度肾功能衰竭者禁忌。与由肾大量排泄的药物合
用，可加重肾损害。与葡萄糖或氨基酸等混合可
致本品浓度降低。孕妇、哺乳期妇女禁用。

注射剂　１０ｍｇ／５ｍｌ
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　　【其他名称】恩必普，ＮＢＰ，消旋３正丁基
苯酞

【性状】本品为软胶囊，内容物为黄色或深黄
色油状液体。遮光，在阴凉处密封保存。

【作用】本品与芹菜籽中提取的左旋芹菜甲素
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第十九章　益智药和大脑功能改善药

的结构相同，为其人工合成的消旋体。动物药效学
研究提示，本品可阻断缺血性脑卒中所致脑损伤的
多个环节，具有较强的抗脑缺血作用，明显缩小大
鼠局部脑缺血的梗死面积，减轻脑水肿，改善脑能
量代谢和缺血脑区的微循环和血流量，抑制神经细
胞凋亡，并具有抗脑血栓形成和抗血小板聚集作
用。通过降低花生四烯酸含量，提高脑血管内皮
ＮＯ和ＰＧＩ２ 的水平，抑制谷氨酸释放，降低细胞
内钙浓度，抑制自由基和提高抗氧化酶活性等机制
发挥作用。

【体内过程】健康男性口服１００ｍｇ、２００ｍｇ、
４００ｍｇ本品后，达峰时间分别为０８８小时、１２５
小时、１２５小时；峰浓度分别为 （７８７±１１５８）
ｍｇ／ｍｌ，（２０４７±１４９０）ｎｇ／ｍｌ，（７２６６±５７８７）
ｎｇ／ｍｌ。食物影响本品的吸收，餐后口服达峰时间
推迟，峰浓度降低，药代动力学参数个体间有明
显差异。动物实验表明，胃肠道的吸收较快，
７０％以代谢形式排出，主要代谢产物为侧链羟基
化代谢产物和内酯开环后的氧化代谢产物，主要
从尿中排泄。

【应用】本品为脑组织保护药，适用于轻、
中度急性缺血性脑卒中。根据现有临床研究的
用药 方 法，本 品 应 与 复 方 丹 参 注 射 液 联 合
使用。
空腹口服：一次０２ｇ，一日４次，１０～１２天

为一疗程，或遵医嘱。

　　【注意】①食物影响药物吸收，建议餐前服
用；②肝肾功能受损者、有严重出血倾向者慎用；

③用药过程中需注意肝功能变化；④因本品尚未
进行出血性脑卒中临床研究，故不推荐出血性脑
卒中患者使用；⑤有精神症状者慎用；⑥吞咽功
能障碍者，不宜服用；⑦对本品或芹菜过敏者
禁用。

【不良反应】本品不良反应较少，主要为转氨
酶轻度升高，根据随访观察的病例，停药后可恢
复正常，偶见恶心，腹部不适，皮疹及精神症
状等。

胶囊剂　０１
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　　【其他名称】恩经复，ＮＯＢＥＸ，金路捷
【性状】本品为白色冻干疏松体。溶解后溶液

应为无色澄明液体，不应有异物、混浊和沉淀。
【成分】主要成分系从小鼠颌下腺中提取纯化

的神经生长因子 （ｍＮＧＦ）。
【作用】本品具有保护营养神经元、促进神经

修复再生的作用。
【应用】适用于正己烷中毒性周围神经病。尚

可试用于①化学品、毒品所致的周围神经损伤、急
性脑血管性中枢神经损伤；②各种外周神经损伤，
如挫伤、神经断裂及神经再植；③颅脑、脊髓外
伤；④急性脑血管病、帕金森病、脑萎缩、早老性
痴呆；⑤周围神经疾病；⑥新生儿缺血缺氧性脑
病、脑瘫；⑦多发性神经炎、神经退行性变、面神
经炎、视神经炎、带状疱疹；⑧放疗、化疗引发的
周围神经损伤。
肌注：用２ｍｌ注射用水溶解，一天１次，每次

４～１２μｇ，四周为一疗程，可遵医嘱多疗程连续给
药。儿童用药请遵医嘱。

　　【注意】注射部位痛或注射侧下肢疼痛，一般
无须处理。对本品过敏者禁用。过敏体质者慎用；
孕妇和哺乳期妇女慎用。本品加注射用水震荡后
即可完全溶解，如有不溶的沉淀、混浊或絮状物
时不可使用。

【药物过量】应按说明书规定剂量使用，除特
殊需要，每日用量不超过８０μｇ，否则有可能出现
神经敏感性增强现象。

【评价】注射用神经生长因子 （ＮＧＦ）已经用
于临床，近几年国内有多家药厂生产，商品名称不
同。请注意批准文号，一定详细阅读说明书：尽管
有许多资料表明可以用来治疗某些疾病，并取得一
定效果。但是一定注意是否为首选药物，还是辅助
性治疗。比如，治疗帕金森病，本品不是首选药物。

注射剂不同产品规格不同　４０μｇ（２０００ＡＵ）；
２０μｇ（４５００ＡＵ）
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全身麻醉状态是药物引起的所有感觉的感受消

失。为了全身麻醉和外科手术的需要使用全身麻醉
药 （简称全麻药），以抑制中枢神经系统功能、保
证催眠、镇痛、肌肉松弛以及控制内脏反射反应。
虽然使用一种药物就可达到要求，但实际上更多的
是采用合并用药来实现。全身麻醉药可有种种给药
途径，但以静脉或吸入给药较好，因为采用这两种
方法能更好地预测有效剂量和作用时间过程。
现代选用的吸入性全麻药将其安全范围和不良

反应的发生率，诸如对肺、心和循环的影响，以及
对其他器官系统不太明显的作用，视为可接受性的
主要条件。
一般说吸入全麻药中以异氟烷为最安全，氟烷

起效较快，氧化亚氮的镇痛和基础麻醉虽可信，但
作用较弱，现已少用；乙醚麻醉时诱导期和苏醒期
均较长，麻醉后恶心或呕吐的发生率高，加上易
燃、易爆，现已不用。
静脉全麻药一般仅适用于时间短、镇痛要求不

高的小手术，单独使用的范围不广。临床常用于吸
入全麻的诱导，以及复合全麻中，使病人安静、倦
睡、对外界环境应激反应迟钝，且作用可持续到手
术结束或更长。
普遍应用的全麻药，是一些安全范围狭窄，不

良反应及危险性较大的药品，应由专职人员使用。
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【其他名称】三氟氯溴乙烷
【性状】本品为无色澄明易流动的液体，有类

似氯仿的气味。可与非挥发性油混合，在水中微溶
（１∶４００）。氟烷和空气或氧气的混合气体不会

爆炸。
【作用】氟烷是一种强效全麻药，其强度为乙

醚的４倍，氯仿的２倍。血／气分配系数相对较高，
因此麻醉的诱导相对较慢，和恢复时间不长；不刺
激咽喉，支气管痉挛不常见，故诱导平稳。
应用氟烷的特征是剂量依赖性动脉血压下

降，伴有心输出量和搏出量的减少，以及各器
官血流分布有较大的改变，心率减慢或短暂心
律失常。
氟烷麻醉通过中枢抑制使肌肉有一些松弛，但

仍需要并用肌肉松弛药加强；其镇痛作用较差，必
须并用阿片类镇痛药；并需用其他适当药物来抑制
内脏反射。
氟烷可抑制肝功能，但停用后可以很快恢复。
氟烷能松弛子宫平滑肌，产前期这种松弛作用

可以用于胎儿倒转术；分娩时，则抑制自然的人工
诱导的子宫收缩，可延长产程，增加失血。
氟烷的安全范围不大，易产生循环抑制，表现

为动脉压明显降低。
【体内过程】氟烷在应用后最初２４小时内从呼

气中排出被吸收的原形约６０％～８０％，在几天、
甚至几周内继续由呼气中排出少量。未被呼出的部
分大约１５％主要通过肝Ｐ４５０酶进行生物转化，其
余则原形从其他途径排出。尿中可见代谢产物三氟
醋酸或溴化物。

【应用】本品不燃烧、对黏膜无刺激性，可
用于通常各种手术的全麻，尤其是不需显著肌
肉松弛的场合。由于血压降低，可减少手术时
出血。
吸入全麻的吸气内浓度按蒸气计：
１．全麻诱导　成人浓度逐渐增大以３％为限，
小儿以１％～２％为限；

２．全麻维持　成人０５％～１％，小儿０３％。

　　【注意】①严重肝、肾功能不全及剖腹产患者
禁用。②对有心脏病、氧不足、酸中毒或电解质
异常时，可引起过速性心律失常，应禁用。③重
复使用时应隔３个月以上。④用琥珀色瓶装，避
光阴凉处保存。

【不良反应】偶有恶心、呕吐、畏寒、恶性高
热、心律失常、血压下降等。麻醉恢复期出现明显
的震颤。
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第二十章　麻醉药和骨骼肌松弛药

罕见肝细胞坏死。
【相互作用】碱石灰并不促进氟烷的分解。除

镍和钛外，银、铜、不锈钢、镁、铝、锡等都能被
氟烷腐蚀或生锈。氟烷与橡皮和某些塑料有相互作
用，但和聚乙烯不起作用。氟烷增加心肌对儿茶酚
胺的敏感性。可诱发心律失常，故禁与儿茶酚胺类
药物合用。

溶液剂　２０ｍｌ；１００ｍｌ（含００１％麝香草酚为
稳定剂的液体）
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【其他名称】安氟醚，易使宁，Ｅｔｈｒａｎｅ
【性状】无色、透明液体，有果香，稍有甜味。

本品不燃、不爆，化学性质极其稳定且不含防
腐剂。

【作用】本品为含氟吸入麻醉剂，１９６６年开
始用于临床，其物理性质保证了麻醉的诱导和恢
复，以及维持期间调节麻醉深度能够平稳和比较
快。当吸入约４％恩氟烷时，不到１０分钟即可达
到适合于外科手术的麻醉深度。对流涎和支气管、
气管分泌有轻度刺激作用，但无需特殊处理。呼
吸受到抑制，通常需辅助通气。随麻醉程度的加
深，动脉压逐渐降低。心率保持不变，一般无心
搏徐缓出现。
本品能明显增强非去极化型肌松药作用。可使

子宫肌松弛，分娩、剖腹产或人工流产时可使失血
增加。
不影响血液凝固，也不改变血象。
【体内过程】约有８０％以原形从呼气中排出，

其余大约２％～８％在肝脏ＣＹＰ２Ｅ１酶氧化代谢，
代谢产物为无机氟化物和有机氟化物。１５％经皮
肤、汗腺和粪排出。

【应用】本品用于全麻的诱导和维持，可与多
种静脉全麻药与全身麻醉辅助药联合使用。

１全麻诱导　可单独和氧气一起吸入或与氧
化亚氮氧气混合吸入，浓度由０５％开始，逐步升
高。每数次呼吸后增加０５％，直到达外科麻醉期
为止，吸入浓度一般成人要逐渐增至３０％，以
４５％为极限。

２全麻维持　用０５％～２％可达到手术期的
麻醉深度。维持浓度不超过３％，一般为１５％～

２％；小儿酌减。

　　【注意】①原有肾功能障碍或肾移植的患者，
使用本品会加重肾损害，应慎用。②深度麻醉时
可伴发呼吸和循环抑制，高浓度时可发生癫痫发
作，癫痫发作及颅内压高者慎用或禁用。③对妊
娠妇女的安全性尚未明确。④可引起子宫松弛，
故分娩时相对禁忌做深度麻醉。

【不良反应】手术后也许有３％～１５％的病人
发生恶心和呕吐，亦有心律失常，手术后发抖现
象。但发生率比氟烷或甲氧氟烷少。可在麻醉时或
麻醉后出现肝损害，但不明显，且可很快恢复。如
疑有过敏时应选用另外的麻醉药。用较高浓度本品
时或有低二氧化碳血症时可看到颚、颜面、颈部或
肢体的肌肉痉挛或抽搐。先前存在ＥＥＧ异常或有
发作性疾病史者应避免使用本品。

【相互作用】能明显增强非去极化型肌松药作
用，合用时应减少恩氟烷用量。

溶液剂　２５０ｍｌ
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【其他名称】异氟醚，活宁，易而迷
【性状】异氟烷是一种挥发性麻醉药，和恩氟

烷属异构体，所以理化特性相似。为无色、透明液
体，略具醚样刺激性臭，性稳定。１９７９年用于
临床。

【作用】异氟烷的血／气分配系数 （１４）比氟
烷及恩氟烷低，诱导麻醉和麻醉后恢复都比用恩氟
烷稍快，但由于有轻度刺激性又限制了气体的吸入
浓度，因而诱导比氟烷慢。但改变麻醉深度则容易
得多。
用异氟烷时心肌功能维持良好，血压随剂

量增加而下降，主要由于周围血管扩张所致。
呼吸抑制比用氟烷深得多，但小于恩氟烷，呼
吸频率不发生改变。具有骨骼肌松弛作用，如
再加用非去极化型肌松药，则异氟烷用量可大
大减少。此药对中枢神经的兴奋作用没有恩氟
烷那样明显。

【体内过程】９９％以原形由呼吸道排出，在体
内０２％被ＣＹＰ２Ｅ１氧化代谢。生物降解仅为恩氟
烷的１／１０，氟烷的１／１００，对肝、肾的毒性小。未

３０３
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见有致畸、致突变、致癌作用。
【应用】本品用于全身吸入麻醉。
１ 全麻诱导　吸入浓度由０５％开始，在７～

１０分钟内逐渐提高到１５％～３％。
２ 全麻维持　１％～２５％配以氧／氧化亚氮混
合物，单独用氧时需再外加０５％～１％本品。

　　【注意】①本品能导致流产，除剖宫产外产科
应禁用；②应密切监护血压变化及呼吸状况；

③注意颅内压增高，可加强换气以减少脑血流量
的增加；④使用本品导致恶性高热史者、对卤族
麻醉药过敏者禁用。

【不良反应】①可产生低血压和呼吸抑制，在
诱导期和恢复期少数人可出现咳嗽、气憋、上呼
吸道分泌增多；②使用浓度过大时，偶见喉或支
气管痉挛、寒战、恶心、呕吐等；③与其他麻醉
药相比较副作用较轻；④异氟烷是强有效的冠状
血管扩张剂，伴有冠脉血流增加及心肌耗氧量减
少，理论上讲，本品应特别适用于缺血性心脏病，
然而一些这类患者，狭窄血管支配区的心肌血液
供应依赖于侧支循环，本品引起正常区域血管扩
张，可能会造成从侧支循环血管 “窃血”，从而加
重心肌缺血，但这一担心并未被相继的动物及人
类研究证实。

溶液剂　１００ｍｌ
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【其他名称】七氟醚，七氟异丙甲醚
【性状】挥发性液体，沸点５８６℃，２５℃蒸气

压２６７ｋＰａ（２００ｍｍＨｇ）。化学性质不够稳定，与
钠石灰接触后可引起裂解。

【作用】本品为含氟的吸入麻醉药，经呼吸道
吸入，产生与剂量相关的中枢神经系统抑制作用，
致意志消失，可缓和及消除对各种伤害性刺激的应
急反应。
本品有以下特点：①全麻诱导快，苏醒迅速。

②对呼吸道无刺激，适合小儿全麻诱导与维持。

③肌松作用大于恩氟烷，异氟烷。④对循环影响
小。⑤遇碱石灰不稳定，可产生潜在的毒性复
合物。

【体内过程】本品部分在肝内代谢，代谢产物
为葡萄糖醛酸六异氟丙醇，无机氟，二氧化碳和
水。其代谢率略高于恩氟烷。本品大部分经肺以原
形排泄，部分代谢产物随胆汁和尿排出。血浆半衰

期呈三相，α相为２７分钟，β相为９０４分钟，γ
相为３０７分钟。

【应用】须备有准确精密的蒸发器才能使用
本品。

１吸入全麻诱导浓度为４５％，诱导时间为
８～１０分钟，麻醉维持浓度为１５％～２５％。

２适合门诊手术及对小儿和特殊检查病人的
全麻。

　　【注意】①对卤化麻醉药过敏者和恶性高热者
禁用。②颅内占位性病变，颅脑损伤为避免颅内
压继续升高，均应谨慎吸入全麻药。③重症肌无
力慎用。④妊娠初期慎用。⑤肝胆疾病及肾功能
低下慎用。⑥一个月内接受过全身麻醉，且有肝
损害慎用。⑦本品可引起子宫肌松弛，产科麻醉
时慎用。⑧冠心病患者慎用。

【不良反应】主要有血压下降，心律失常，恶
心及呕吐等，发生率约１３％；恶性高热，与损伤
体温中枢有关；对呼吸，循环的抑制与麻醉深度有
关；对肝肾功能的影响类似于恩氟烷。

溶液剂　１２０ｍｌ；２５０ｍｌ
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　　【其他名称】地氟醚，优宁
【性状】沸点较低 （２３℃），血／气分配系数为

０４２，比其他含氟吸入麻醉药均低，故麻醉的诱导
及苏醒均快，易于调节麻醉深度。

【作用】本品为吸入性麻醉药，结构与异氟烷
相似。本品还可通过内源性血管扩张作用引起脑血
流增加，易致颅内压显著升高。
本品的优点有①血组织溶解度低，麻醉诱导

快，苏醒早，较目前使用的其他麻醉药更易调控；

②体内生物转化少 （００２％～０１％），对机体功能
影响小；③对循环功能干扰小，更适用心血管手术
麻醉；④遇碱石灰稳定；⑤肌松作用强于其他氟类
吸入麻醉药。
本品的缺点是①沸点低 （２３５℃），不能用标

准蒸发器，需用电子温控的蒸发器，使蒸发器温度
保持在２３～２５℃；②有一定的刺激性，诱导中可
能会引起分泌物增多，咳嗽或屏气；③药效价低，
价格昂贵；④不适宜于小儿全麻诱导。

【应用】须用专用蒸发器，单用１２％～１５％地

４０３



第二十章　麻醉药和骨骼肌松弛药

氟烷可引起下颌松弛，完成气管插管，维持６％～
９％：平衡麻醉时，地氟烷吸入浓度可维持３％
左右。

　　【注意】用于１２岁以下儿童常发生咳嗽，屏
气，呼吸暂停，喉痉挛和分泌物增多，不推荐用
于小儿麻醉的吸入诱导。

【不良反应】本品可导致剂量依赖性血压下降
和呼吸抑制，麻醉诱导时可出现咳嗽，屏气，分泌
物增多，呼吸暂停和喉痉挛；可触发骨骼肌代谢亢
进，导致氧耗增加，从而表现出恶性高热，高碳酸
血症，肌肉强直，心动过速，紫绀，心律失常及血
压不稳定。

溶液剂　２４０ｍｌ；２５０ｍｌ

5©Dó
I(.+,6< 30(9"

Ｎ２Ｏ
【性状】本品是一种无色，略带甜味的气体，

相对密度１５３，尽管自身不燃烧，但与易燃麻醉
药混合达适当浓度，则可起助燃作用。制品压缩液
化后装在钢瓶中。

【作用】氧化亚氮无刺激性，镇痛作用强。
其麻醉作用发生快、诱导迅速，停药后苏醒也
快，麻醉时可使意识消失，反射受抑制。对中
枢神经系统无毒性。对呼吸和循环无抑制作用，
不影响肝肾功能。氧化亚氮是一种弱麻醉剂，
单独应用本品与氧的混合物 （８０％Ｎ２Ｏ＋２０％
Ｏ２），只能达到麻醉三期一级，实际上一般认为
氧化亚氮浓度不应超过７０％。本品不引起骨骼
肌松弛。

【应用】本品目前主要用于诱导麻醉或全身麻
醉的辅助药物，可减少其他麻醉药的用量，因而使
并发症的发生减少。

【体内过程】氧化亚氮应用后很快地从呼吸道
排出，极少量通过皮肤弥散。

　　【注意】①氧化亚氮的血／气分配系数为氮的
３４倍，氧化亚氮可交换体内气腔中的氮，使这些
部位的压力和容积增大。所以本品禁用于体内存
在着气囊肿、肠胀气、气胸、气脑等患者；②术
后大约有１５％的病人发生恶心或呕吐；③氧化亚
氮长期使用，可抑制骨髓生成白细胞和红细胞的
功能；④手术室内大气中含氧化亚氮的浓度不应
超过５０ｐｐｍ，以免工作人员长期在此环境中受到
影响。⑤本品贮存于耐压钢瓶中。
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本品制品为氯胺酮的盐酸盐。
【性状】为白色结晶粉末，溶于水。
【作用】本品是一种静脉麻醉药。镇痛效应极

强。成人做分离麻醉时，用量大约是１～２ｍｇ／
（ｋｇ·ｍｉｎ）（肌内注射４～６ｍｇ／ｋｇ后产生同样作
用），分离感觉在１５秒内出现，又３０秒内意识消
失。用１次剂量后，意识消失１０～１５分钟，镇痛
维持约４０分钟；明显遗忘１～２小时。如需要较长
时间麻醉，可以用最初剂量的１／３或１／２补充
用药。
本品的肌肉松弛作用差，有时肌张力反可增强；

可发生无目的的活动，如睁眼凝视、呈木僵状态等。
甚至偶可以见到对刺激发生强烈而无理智的反应。
在常用剂量下对呼吸影响不大，仍有喉反射，

而咳嗽反射则受到抑制，动脉压可增加２５％。心
输出量和心率增加；眼内压也增高。
应用本品麻醉后，清醒常需要几小时，且常有

噩梦、幻觉，发生意外行为，甚至在几天或几周后
还可发生。

【体内过程】本品吸收快、分布容积大，清除
快，连续给药不会显著延长作用时间，与血浆蛋白
结合率较低。ｔ１／２β

为２～３小时。主要经肝代谢；
９０％经肾随尿排泄，５％经胆汁由粪排泄。

【应用】本品起效快、维持时间短。单独应用
仅适合于不需肌肉松弛的短小诊断检查或小手术，
烧伤换药或骨科手法复位。常用于全麻的诱导。

１全麻诱导　成人　静注１～２ｍｇ／ｋｇ，或肌
内注射５～１０ｍｇ／ｋｇ。

２全麻维持　成人　可采用连续滴注，不超
过１～２ｍｇ／ｍｉｎ。遇有肌肉强直或阵挛，用量不必
加大，轻微者均自行消失，重症应考虑加用苯二氮
类药。
３镇痛　成人　先静注０２～０７５ｍｇ／ｋｇ，

２～３分钟注完，而后连续滴注０００５～００２ｍｇ／
（ｋｇ·ｍｉｎ），也可先肌注２～４ｍｇ／ｋｇ，而后静滴。

４小儿基础麻醉　肌注：１次４～８ｍｇ／ｋｇ，个
体间差异大。
极量　静脉注射：４ｍｇ／（ｋｇ·ｍｉｎ）。肌注：１

次１３ｍｇ／ｋｇ。

　　【注意】①禁用于高血压、颅内压升高和有精
神疾病的病人。②可使眼内压升高、不适用于青
光眼等多种眼科手术。③术后患者需要安静环境，
避免外界刺激。

５０３
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【不良反应】①几乎３０岁以上的成人有半数可
出现谵妄或兴奋，或有视觉障碍，容易出现在用药
后１小时，苯二氮 类可减轻严重谵妄的发作。在
儿童和青年，这种不良的精神感受的发生率大大减
少；②恶心、呕吐；③噩梦、恐怖感等也较严重，
可引起患者的强烈不适，增加术后处理的复杂性。
用药后２４小时内不能胜任需要思维的精密工作，
包括驾车。

注射剂　０１ｇ／２ｍｌ；０１ｇ／１０ｍｌ；０２ｇ／２０ｍｌ
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【其他名称】戊硫巴比妥钠，Ｐｅｎｔｏｔｈａｌ
【性状】本品为淡黄色粉末，具不快的气味。

极易溶解于水，水溶液呈碱性。具引湿性。注射用
硫喷妥钠中含６％的 Ｎａ２ＣＯ３。其水溶液不稳定，
溶解后应尽早使用。

【作用】本品属短效巴比妥类，脂溶性高，极
易透过血脑屏障而进入脑组织，故作用迅速。１次
静注后１０～２０秒后意识消失，进入麻醉状态，
２０～３０分钟内逐步减轻，直至意识恢复。无兴奋
期。如用小剂量硫喷妥钠，可以见到兴奋反应，可
能是当抑制性调节部位首先被抑制后从高级中枢释

放出来的现象。
本品镇静作用差，用量不足时甚至可以增加对

痛的敏感性。
本品不刺激呼吸道，但是咳嗽、喉痉挛甚至支

气管痉挛时有发生。可产生剂量依赖性呼吸抑制，
而且抑制可以很深。用药后脑血流量和脑代谢率均
减少，颅内压明显降低。本品对子宫收缩无作用，
但能透过胎盘抑制胎儿；主要在肝脏代谢，肾脏排
泄。肝肾功能在大剂量时受到抑制。

【应用】本品常用于静脉麻醉，诱导麻醉，基
础麻醉，抗惊厥以及复合麻醉。

１．静脉麻醉　用灭菌注射用水溶解成２５％
溶液，徐徐注入，可产生短时间的麻醉，用量为
３～５ｍｇ／ｋｇ，至多不超过６～８ｍｇ。静注时当先用
小量 （０５～１０ｍｇ／ｋｇ）做试探，证明患者对药物
无特殊反应，才注入足量。患者对药物不敏感，术
中出现苏醒 （呼吸快、发声、移动等）可增量。但
１次全麻过程中不得超过２０ｍｇ／ｋｇ，即成人极量为

１ｇ／次。
静滴一般用５％葡萄糖注射液稀释至０２％～

０４％溶液，滴速以每分钟１～２ｍｌ为度。

２．基础麻醉　①用于小儿体重２５ｋｇ以下者，
肌注：一般用２５％水溶液１５～２０ｍｇ／ｋｇ，１次不
超过０５ｇ。瘦弱者用量酌减。②甲亢及精神紧张
成人，肌注：０５ｇ／次。注射部位可能出现无菌性
坏死，应予注意。

３诱导麻醉　一般用２５％溶液缓缓静注，

１次０３ｇ（１次不超过０５ｇ），继给以吸入麻醉药。

４抗惊厥　一般用２５％溶液，缓缓静注，每
次００５～０１ｇ。

　　【注意】①巴比妥类药物存在交叉过敏；②耐
药性个体差异大，用药需个体化；③应用的水溶
液的浓度不应超过２５％。静注时切忌外泄，如注
射到血管外，就可有严重疼痛和组织坏死。④复
杂性卟啉症、急性间歇性卟啉症是巴比妥类应用
的绝对禁忌证。因可促使周围神经和脑神经发生
广泛范围的脱髓鞘和在中枢神经发生弥散性损害，
造成疼痛、软弱和瘫痪，危及生命。⑤对颅内压
增高、咽部感染、不稳定的动脉瘤或有哮喘者，
有出血或其他类型低血容量，循环不稳定，脓毒
症、毒血症或休克时均应慎用；⑥肝功能不良者
亦应慎用；⑦安瓿已破裂、药物粉末不易溶解而
有沉淀，溶液带颜色等均不宜再用。

【不良反应】咳嗽、咽痉挛甚至支气管痉挛时
有发生，原因还不清楚。注射宜缓慢或事前给予阿
托品以预防。如出现呼吸微弱，乃至呼吸抑制，虽
未达预定剂量，也应立即停止用药。可使外周阻力
血管扩张，回心血流量减少，如出现血压降低，心
搏出量减少时，可立即注射肾上腺素或麻黄碱。使
用时必须备以气管插管、呼吸机及氧气。

【相互作用】①应用降压药者，静注巴比妥类
药物应酌减量，且应缓慢注入，以免血压剧降，造
成虚脱或休克。②与中枢抑制药合用时需减量，以
免过度抑制中枢。③本品水溶液碱性强 （ｐＨ１１左
右），应注意理化配伍禁忌。

注射剂 （粉针）　０５ｇ；１ｇ
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本品制品为依托咪酯的硫酸盐。
【性状】白色结晶性粉末，极易溶于水。药用

为具活性的右旋体。本品盐酸盐也供药用。
【作用】本品为非巴比妥类静脉麻醉药。在静

脉注射后２０秒后能产生快速而平稳的诱导麻醉，
持续时间约５分钟。全麻作用比硫喷妥钠强１２
倍，较少导致呼吸暂停和心脏抑制，恢复较快。
血压升降甚微，脉搏增减少见，周围血管阻力和
冠状血管阻力明显降低，心脏指数反而增大。与
硫喷妥钠、丙泊酚比，本品的最大优点是诱导
后，患者的心血管系统功能稳定。适用于冠心
病、心肌病及脑血管病患者的麻醉诱导。较少
引起术后头痛。

【体内过程】本品静注后，迅速分布至脑和其
他组织。蛋白结合率为７６５％。在肝脏中代谢成
无活性的代谢物。降解物７８％经肾随尿排出 （其
中３％ 为原形），２２％ 随胆汁排出。ｔ１／２约 为 ４
小时。

【应用】本品用于诱导麻醉。
成人 　 静 注：０３ｍｇ／ｋｇ，于 １５～６０ 秒 内

注入。

　　【注意】①约有１５％～３０％的病人注射时出现
疼痛；②有１０％～６５５％的病人可发生肌阵挛，
部分是注射疼痛所致，但主要可能由于中枢作用
引起。病人表现为骨骼肌僵硬、震颤甚至乱动；

③如将本品作为氟烷的诱导麻醉剂，宜将氟烷的
用量减少。

注射剂　２０ｍｇ／１０ｍｌ
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【其他名称】γ羟基丁酸钠，Ｓｏｄｉｕｍ Ｈｙｄｒｏｘｙ
ｂｕｔｙｒａｔｅ

【性状】本品为白色结晶性粉末，有吸湿性和
咸味。溶于水，水溶液呈弱碱性。

【作用】本品为中枢神经活动的抑制物质。干
扰突触部位冲动的传递，常用量作用于大脑皮层，
超量时才影响到中脑以及脑干，引起类似睡眠的麻
醉现象。
本品毒性小，缓缓静脉注射对呼吸和循环

功能无明显影响。可使呼吸频率减慢，但呼吸
量增加。高龄者应用较大剂量时有时出现间歇
性呼吸。使用中有使心率减慢、血压上升的倾
向。对肝肾功能无损害，不干扰电解质平衡，

氧耗量无增减。
单用本品可出现副交感神经功能亢进，呼吸道

分泌物增多，大小便次数增加，因此，麻醉前应给
予足量的阿托品。有些病人可出现肌肉震颤和手指
不自主活动等锥体外系症状，常可自行消失，术前
给予巴比妥类药物有预防作用。
本品无镇痛作用。全麻效能低，诱导期长，术

后完全清醒需要较长时间。术中遇有强刺激，常出
现谵妄，甚至有锥体外系阵挛样动作，对手术操作
不利，必要时可用硫喷妥钠缓解。

【体内过程】本品静注后体内分布广泛。透过
血脑屏障较慢，且脑组织中浓度仅为血浆浓度的
５０％。因而起效慢。静注后３～５分钟出现嗜睡，
５～１０分钟进入深睡，作用持续９０～１２０分钟，有
时持续５～７小时，很不一定。９７％代谢为水和二
氧化碳，随呼吸排出体外，少量以原形经肾出现于
尿中。

【应用】本品适用于全麻的诱导和维持。尤适
用于小儿和老年人及脑、神经外科手术、外伤、烧
伤的麻醉。

１全麻诱导　静注：１次６０～８０ｍｇ／ｋｇ，注射
速度不超过１ｇ／ｍｉｎ。

２全麻维持　静注：１次１２～８０ｍｇ／ｋｇ，
小儿按８０～１００ｍｇ／ｋｇ给药。
极量：一次总量为３００ｍｇ／ｋｇ。

　　【注意】①单用或静注太快可出现运动性兴
奋。谵妄、肌肉抽动等。还可引起脉搏缓慢，可
用阿托品拮抗，但又会出现呼吸频率减慢甚至停
止。②能抑制氮的分解代谢，促进钾离子进入细
胞内而引起血钾过低，故对于低血钾手术病人需
同时给予钾盐。③严重高血压、心脏房室传导阻
滞以及癫痫患者禁用。

注射剂　２５ｇ／１０ｍｌ
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　　【其他名称】咪唑安定，速眠安，多美康
【性状】咪达唑仑的制品有马来酸盐和盐酸盐

两种。本品用盐基计量，每１０２ｍｇ马来酸盐或
８３ｍｇ盐酸盐相当于咪达唑仑盐基７５ｍｇ。

７０３
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现代临床药物学 （第二版）

【作用】本品为相对短效的苯二氮 类中枢抑
制剂，其中枢抑制作用依赖于给药剂量、途径以
及是否合并用药。具有迅速的镇静和催眠作用，
起效快、持续时间短。肌注或静注后可产生短暂
的顺行性记忆缺失。它还具有抗焦虑、抗惊厥和
肌肉松弛作用。对心血管及呼吸系统影响小。口
服主要用于失眠症 （详见第十三章），注射用于手
术镇静等。

【体内过程】本品肌注后，１５分钟开始作用，
３０～６０分钟作用最强，静注后３～５分钟内达到镇
静，在体 内 迅 速 分 布，ｔ１／２为 １５～２５ 小 时，
４０％～５０％由肝代谢。肌注生物利用度在９０％以
上。总血浆清除率为３００～４００ｍｌ／ｍｉｎ。２４小时内
排泄近９０％。尿中主要代谢物为α羟基咪达唑仑
葡糖醛酸酯。

【应用】本品用于麻醉的诱导和维持，特别适
用于短时间的手术和诊断。

１术前给药　术前２小时口服７５～１５ｍｇ或
３０～６０分钟肌注　成人用量：０１～０１５ｍｇ／ｋｇ。
儿童：０１５～０２ｍｇ／ｋｇ。在诱导麻醉前２０～３０分
钟给药。成人可单独肌注，对术前疼痛患者可与抗
胆碱药和镇痛药合用，儿童应与８ｍｇ／ｋｇ的氯胺酮
合用。

２诊断与术前镇静　静注：００５～０１ｍｇ／ｋｇ，
在手术前５～１０分钟单独给药或与抗胆碱药合用。

３麻醉诱导　静注适用于做吸入麻醉中的诱
导剂，本品无镇痛作用，应和镇痛剂合用，通常用
药后２～３分钟，可达到深睡眠状态，如不够，应
按首次剂量的半量重复给药１次。成人剂量０１～
０２５ｍｇ／ｋｇ，儿童０２ｍｇ／ｋｇ。

４ 麻醉维持　为继续保持理想的麻醉效果，
应重复小剂量静注，剂量和间隔应个体化。

５重症病人的镇静　首次剂量００３～０１
ｍｇ／ｋｇ，静注，总量不宜超过１５ｍｇ。

６局部麻醉或椎管辅助用药分次静注００３～
００４ｍｇ／ｋｇ。

　　【注意】①呼吸抑制较罕见，应注意减量或减
速。②重症肌无力和对苯二氮 类过敏者禁用。

③老年及患循环系统疾患的病人应慎用。④妊娠
头３个月及哺乳的妇女不可应用。⑤给药后至少
在１２小时内不得驾驶车辆或操纵机器。

【相互作用】①与乙醇合用，起相加作用，在
用本品后１２小时内禁饮含酒精饮料。②本品能增
强抗精神病药、安定药、抗抑郁药、镇痛药和麻醉
药的中枢镇静作用。

片剂　７５ｍｇ，１５ｍｇ（马来酸盐）
注射剂　２ｍｇ／２ｍｌ，２ｍｇ／ｍｌ（盐酸盐）；５ｍｇ／

ｍｌ；１５ｍｇ／５ｍｌ（马来酸盐）
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【其他名称】普鲁泊福，异丙酚静安
【性状】本品为无色油状液体，在水中略溶。

制品含本品１％，为 Ｏ／Ｗ 型乳，外观白色；含豆
油１００ｍｇ／ｍｌ，甘油２２５ｍｇ／ｍｌ和卵磷脂１２ｍｇ／
ｍｌ；以氢氧化钠调节ｐＨ为７０～８５；与血浆接近
等渗。

【作用】本品为短效静脉麻醉药，适用于全身
麻醉的诱导和维持。本品通过激活ＧＡＢＡ受体氯
离子复合物，发挥镇静催眠作用。临床剂量时可增
加氯离子传导，大剂量时使 ＧＡＢＡ受体脱敏感，
从而抑制中枢神经系统，产生镇静、催眠效应。起
效快，作用时间短，苏醒迅速。能抑制咽喉反射、
有利于插管、很少发生喉痉挛。诱导麻醉时一般比
较平稳，极少出现刺激症状。因剂量大小和预先给
药物的影响，也可产生低血压和一过性呼吸暂停。
在恢复阶段，少数病人发生恶心、呕吐和头痛。本
品不抑制肾上腺皮质激素的合成。

【体内过程】本品静注后约４０秒入睡，８分钟
苏醒，呼之能应。连续静滴可维持稳定的血浓度。
丙泊酚体内过程符合三室模型。研究表明药物由中
央室向外周室的分布迅速。药动学参数证明该药起
效快，分布广，消除快，维持时间短，苏醒迅速。
主要在肝脏代谢，８８％代谢产物由尿排出。体内清
除率快于肝脏血流，提示有肝外代谢，如肺、肾等
脏器参与清除。在人体不产生急性耐受性，没有发
现有蓄积作用。

【应用】适用于幼儿至老年各类手术病人，可
广泛应用于诱导、维持和全身静脉复合麻醉，在
ＩＣＵ以及门诊手术麻醉中也成为首选药物之一。长
时间输注无体内蓄积，停药后迅速清醒，具有良好
的可控性。

１诱导麻醉　成人单次使用本品，小于５５岁
２０～２５ｍｇ／ｋｇ，大于５５岁２０ｍｇ／ｋｇ，缓慢静注
（３０～６０秒）。

２维持麻醉　应个体化给药，连续输注，使
血药浓度稳定在一个适当的水平。连续输注比单次
给药时的心血管稳定性好。常用的方案有１０／８／６
输注法：先单次给予 １ｍｇ／ｋｇ，并 同 时 开 始 以
１０３７５ｍｇ／（ｋｇ·ｈ）的速度持续１０分钟；再减至
８３７５ｍｇ／（ｋｇ·ｈ）的速度持续１０分钟；最后以
６３７５ｍｇ／（ｋｇ·ｈ）的速度维持。这种方案可使血
浆丙泊酚浓度达到３μｇ／ｍｌ。老年人用量应减少，
采用复合麻醉时剂量应减少。

８０３



第二十章　麻醉药和骨骼肌松弛药

３小儿麻醉　小儿的分布容积较大 （小儿
０５２Ｌ／ｋｇ，成人０２７Ｌ／ｋｇ），总清除率高，按体重
计算小儿需要较大的诱导剂量，维持期的输注速率
也较成人高，才能达到合适的麻醉深度。年龄愈
小，按体重计算所需的剂量相对愈大。８岁以上诱
导量为２５ｍｇ／ｋｇ；维持量９～１５ｍｇ／（ｋｇ·ｈ）。

４ＩＣＵ镇静　丙泊酚药代动力学特点符合
ＩＣＵ患者的镇静要求。给予每小时１ｍｇ／ｋｇ的持
续输注，绝大部分时间 （８５％）可维持在理想的镇
静程度，患者安静，可唤醒。小剂量输注对循环、
呼吸无影响。本品在体内无积蓄，长时间使用停药
后能很快清醒。

　　【注意】①禁用于对本品过敏的患者。②孕妇
和哺乳妇女不宜使用。③３岁以下儿童不宜用于全
身麻醉。④本品一般不宜与其他药品配伍，稀释
剂各厂家产品要求不一，应仔细阅读说明书。

⑤室温贮存，不得冷冻。使用前需轻轻摇晃，使
药物均匀。⑥只能用５％葡萄糖注射液稀释，比例
不能超过１∶５，稀释后６小时内用完。

【不良反应】①注射部位疼痛：可注入上肢的
大静脉，并在局部使用利多卡因。②诱导期某些人
有时可见打嗝和咳嗽；低血压和短暂呼吸暂停。复
苏期间，少数患者有恶心、呕吐和头痛，延长给药
偶见尿变色。少见支气管痉挛、红斑和低血压等过
敏反应。停用时，偶会发生惊厥、肌阵挛、角弓反
张，极少数患者会延迟发生。术后有发烧的报道。

【相互作用】和地西泮、咪达唑仑合用时延长
睡眠时间，阿片类药物增加其呼吸抑制。

注射剂　０２ｇ／２０ｍｌ；０５ｇ／５０ｍｌ；１ｇ／１００ｍｌ
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【其他名称】普尔安，Ｅｐｏｎｔｏｌ
【性状】本品为黄色油状液体。微溶于水。
【作用】本品为超短效非巴比妥类静脉麻醉

药。作用迅速、持续时间短、全麻效能与硫喷
妥钠相仿，镇痛作用较弱。静注５～７ｍｇ／ｋｇ，
２０～３０秒后即失去意识，深度麻醉持续３～４
分钟。５～６分钟后开始苏醒。醒后无头痛现
象。对呼吸及循环系统有明显影响。呼吸先有
１０～３０秒的增快过程，以后则显弱、间断、并
可暂停。此时部分病人 （６％～９％）可有呃逆
及不随意运动。血压一过性骤降 （下降３０％），
高血压者降压更显著。心率增快、外周血管扩
张。对肝、肾功能无明显影响，但可促进组胺
释放。

【体内过程】临床制剂系用２０％ＣｒｅｍｏｐｈｏｓＥＬ
溶解，含本品５％的液体，黏稠，可用等量生理盐
水稀释供用。
丙泮尼地在体内经血浆及肝中假胆碱酯酶水解

成惰性代谢产物，最后随尿排出，２小时可排
出９０％。

【应用】本品适用于４～８分钟的短小手术、检
查、外科处置等麻醉。或用作诱导麻醉。
静注：首次剂量５～７ｍｇ／ｋｇ，２０秒以上注完，

追加剂量为首次用量的１／２～３／４，可使麻醉时间
延长３～４分钟。

　　【注意】①过敏反应有血压急剧下降、出
现红斑、浮肿、支气管痉挛，最后导致呼吸
循环功能障碍，甚至心跳停止等表现，需急
救。②循环虚脱，表现是血压下降、脉搏增
快，发展迅 速。易 发 生 于 严 重 心 功 能 不 全、
冠心病 及 休 克 等 病 人，甚 至 引 起 心 跳 停 止。
并用β受体阻滞剂，可引起完全房室传导阻
滞。③注 射 部 位 可 有 血 管 痛。 ④Ｃｒｅｍｏｐｈｏｓ
ＥＬ即 Ｐｏｌｙｏｘｙｌ３５ＣａｓｔｏｒＯｉｌ（聚乙烯醇３５蓖
麻油），为非离子型表面活性剂，可用于疏水
性物质的增溶以配制注射液。注射时可选用
较粗静脉，以避免发生静脉炎。⑤偶可引起
无意识的肌肉运动，手指僵硬和震颤。⑥苏
醒过程中常有恶心和呕吐。⑦溶血性贫血和
肾脏损害的病人禁用。

注射剂　０１ｇ／２ｍｌ

其他全身麻醉药

药　　名 作 用 及 应 用 用　　法 注　　意

甲氧氟烷

Ｍｅｔｈｏｘｙｆｌｕｒａｎｅ
　本品是吸入麻醉药中作用最强的、
作用持续时间也长，但因起效慢、苏
醒也慢，仅作为镇痛和维持基础麻
醉用

　吸入麻醉时浓度
不得超过１％

　对肾有剧毒。禁用以聚氯乙
烯为材质的麻醉器械

９０３



现代临床药物学 （第二版）

　!(£ WXop,

局部麻醉药（ｌｏｃａｌａｎｅｓｔｈｅｔｉｃｓ）简称局麻药。局
麻药以适当浓度应用于身体局部神经末梢或神经

干，可逆性地阻断神经冲动的传导，能在意识清醒状
态下，使局部疼痛暂时消失。作用过后，神经功能完
全恢复，对神经纤维或细胞不表现任何结构上的
损害。

　　局麻药具体应用有：①局部浸润区域阻滞与局
部止痛；②硬脊膜外阻滞、骶管阻滞与蛛网膜下腔阻
滞；③外周神经干传导阻滞与牙科手术止痛，兼有运
动麻痹；④表面局麻，主要用于眼、耳、鼻、喉科病人；

⑤宫颈旁阻滞，主要用于妇产科病人；⑥阻滞心脏的
冲动传递与心肌的应激，主要用于室性早搏或心律
失常的治疗。
局麻药阻止神经冲动的发生与传导，其主要作

用部位是细胞膜。除在外周神经系统发生作用外，
也干扰所有器官发生冲动传导或冲动传递的功能。
因此，它们对中枢神经系统、自主神经节、神经肌肉
接点和所有类型肌纤维都可有一定作用。
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本品制品为普鲁卡因的盐酸盐。
【其他名称】奴佛卡因，Ｎｏｖｏｃａｉｎｅ
【性状】白色结晶或结晶性粉末，无臭，味微

苦，麻舌。在水中极易溶解，水溶液 （ →１ ２０）的

ｐＨ为５０～６０。
本品水溶液在ｐＨ３３时最稳定。如ｐＨ升高则

水解反应加速，生成对氨基苯甲酸 （ＰＡＢＡ），进
一步氧化使溶液呈黄色。加热也可促进这一过程的
进行。药典规定注射液中含ＰＡＢＡ的量不能超过
原料量的１２％。

【作用】普鲁卡因于１９０５年问世，是第一个人
工合成的局麻药，属氨基酯类。目前仅用于局部浸
润麻醉，偶尔用于诊断性神经阻滞。因为他起效
慢，作用弱，作用持续时间短。本品为水溶性局麻
药，其毒性仅为可卡因的１／６～１／１０，刺激性小。
但对黏膜穿透力弱，不适用于鼻黏膜、眼等表面麻
醉。本品无血管收缩作用，为防止迅速吸收，可加
入少量肾上腺素 （每次用量不超过０３ｍｇ），以延
长作用时间。

【体内过程】普鲁卡因在胃肠道外给药易被吸
收，因而不能长时间地停留在注射部位。本品在血

浆中被胆碱酯酶迅速水解为对氨基苯甲酸和二乙氨

基乙醇。静脉注射时，以原形从尿中排泄的量在
２％ 以下 （２４小时内）。
普鲁卡因的水解主要发生在血浆中，而仅小部

分在肝脏水解。因为脑脊液含有很少或没有酯酶，
椎管内注射所产生的麻醉作用持久。

【应用】
１浸润麻醉　０２５％～０５％溶液，每次用量

００５～０２５ｇ，１次用药量不得超过１０ｇ。
２神经传导阻滞　１％～２％溶液，１次不超
过１ｇ。

３蛛网膜下隙阻滞 （腰麻）　１ 次不超过
０１５ｇ。限于会阴区时，常用量为５０ｍｇ（１０％溶液，
０５ｍｌ）；会阴和下肢，０１ｇ（５％或１０％溶液，２ｍｌ
或１ｍｌ）；脊神经阻滞达肋缘，０１５～０２ｇ（３％或
５％溶液，５ｍｌ或４ｍｌ）。

４ 普鲁卡因静脉滴注　用０１％～０２％盐酸
普鲁卡因的等渗氯化钠溶液，静脉滴注。能使全麻
药增效，可作为全麻的辅助用药。现已基本不用。

５ 止胃痛　通常每次１０～２０ｍｇ，与健胃药
同服。

６ “封闭疗法”　０２５％～０５％溶液注射于病
变部位或有关的神经周围。用于治疗某些损伤和炎
症，使症状得到一定缓解；还可用于纠正四肢血管
舒缩功能障碍。

７治疗神经官能症　０２５％～０５％溶液，每
日静注１次，从５ｍｌ开始，每日增加１ｍｌ至１０ｍｌ
为止。

　　【注意】①用量过大或用浓溶液快速注入血管
时，可能引起恶心、出汗、脉速、呼吸困难、颜
面潮红、谵妄、兴奋、惊厥。所有含氮局麻药经
吸收后，都可引起中枢神经系统兴奋，产生不安
和震颤，可进展到阵挛性惊厥。紧随中枢兴奋之
后就是抑制，死于呼吸衰竭。②高浓度时对心肌
有一定作用。偶尔用本品小量进行浸润麻醉时，
也可引起血管性虚脱和死亡。③腰麻时常出现血
压下降，可在麻醉前肌注麻黄碱１５～２０ｍｇ预防。

④极少数人对本品过敏，其表现可有过敏性皮炎，
典型的哮喘发作或致死性的变态反应。用药前应
询问病人过敏史，对过敏体质病人应做皮内试验
（０２５％溶液０１ｍｌ）。但反应阴性者仍有可能发生
过敏反应。酯类局麻药常可见交叉过敏。此时可
考虑采用酰胺类局麻药。⑤添加肾上腺素，不适
用于心脏病，包括心律失常、甲亢、高血压、外
周血管瘤等患者。⑥临床上常将起效快而时效短
的局麻药与起效慢、时效长的药物配合使用，但
应格外注意两者毒性相加。

【相互作用】本品在体内水解，产生对氨基苯
甲酸，具有抑制抗菌药物———磺胺的作用，应避免
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两者同时合用。

注 射 剂 　 ４０ｍｇ／２ｍｌ；１００ｍｇ／１０ｍｌ；５０ｍｇ／
２０ｍｌ；１００ｍｇ／２０ｍｌ
溶液剂　１％
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本品制品为氯普鲁卡因的盐酸盐。
【性状】为白色结晶性粉末，ｐＫａ８７；溶于水

（１∶２０）。
【作用】本品的药理性质与普鲁卡因几乎完全

相同，主要优点是起效快，作用时间短，迅速被代
谢 （ｔ１／２约为２５秒），麻醉强度至少是普鲁卡因的２
倍，而毒性却较低。

【体内过程】本品被血浆胆碱酯酶迅速水解。
作用时间约１小时。

【应用】本品适用于
１浸润麻醉　０５％～１％溶液。
２传导麻醉　２％溶液。
１次用量均不超过１ｇ。
其他均参见普鲁卡因 （ｐ３１０）。

注射剂　１％；２％
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本品制品为丁卡因的盐酸盐。
【其他名称】地卡因，Ｄｉｃａｉｎｅ
【性状】为白色结晶或结晶性粉末，有吸湿性，

味苦而麻。易溶于水或冰醋酸中。
【作用】本品与普鲁卡因相比，脂溶性高，渗

透力强，毒性和局麻作用比普鲁卡因强１０倍。能
穿透黏膜，作用迅速，１～３分钟显效，持续时间
１～１５小时。随着布比卡因的问世，本品因用药
量大，起效慢，毒性大已很少用于外周神经阻滞
麻醉。

【体内过程】在体内大部分经肝代谢为对丁氨
基苯甲酸与二甲氨基乙醇，进一步降解或结合后随

尿排出。由于代谢比较慢，因而毒性较大。
【应用】本品最常用于黏膜表面麻醉，也用于

传导麻醉、腰麻和硬膜外麻醉。因毒性大，一般不
用于浸润麻醉。

１腰麻　常用其混合液 （１％丁卡因、１０％葡
萄糖与３％～５％盐酸麻黄碱等注射液各１ｍｌ混
合），作用时间较长，上腹部手术可维持１５～２５
小时，下腹部手术可维持２５～４小时。

２硬膜外麻醉　０１５％～０３％本品溶液，与
盐酸利多卡因合用时最高浓度为０３％。

３ 表面麻醉，创面镇痛　眼的表面麻醉用
０５％～１％溶液或软膏涂抹，鼻和咽喉黏膜用２％
溶液；肛门、直肠镇痛可用软膏；０２５％～２％溶
液亦可用于口腔、气管黏膜麻醉。尿道不适合使用
本品。
极量：浸润局麻，神经传导阻滞，１次０１ｇ。

　　【注意】①腰麻时可出现恶心、呕吐、头痛、
血管运动麻痹、呼吸麻痹等。②有时可出现肌肉
挛缩、呼吸不全、苍白、血压下降、虚脱。③过
敏患者可出现流泪、羞明、结膜浮肿。④大剂量
可致心脏传导系统和中枢神经系统出现抑制。

⑤酯类局麻药可引起交叉过敏。

注射 剂 　２０ｍｇ／２ｍｌ；５０ｍｇ／５ｍｌ；１５ｍｇ（粉
针）；２０ｍｇ（粉针）
眼膏０５％；滴眼剂０５％；软膏０５％～１％
溶液剂　０２５％～２％
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本制品为丙美卡因的盐酸盐。
【其他名称】Ｐｒｏｐａｒａｃａｉｎｅ，Ｐｌｃａｉｎｅ
【性状】白色或类白色结晶性粉末，无臭或几

无臭。本品１份可溶于水３０份。遇热或露置空气
会变色，溶液露置空气将由黄变深棕而功效降低。

【作用】本品为酯类表面麻醉剂。麻醉强度略
大于相同浓度的丁卡因，作用快。由于其结构不同
于普鲁卡因和丁卡因，因而与其他局麻药之间无交
叉过敏性，很少引起初期的刺激作用。不用于注
射，因毒性太大。

【应用】本品适用于眼科局部表面麻醉。
１用于测定眼压　０５％溶液，１～２滴，约２０
秒即可有充分麻醉效果，可维持１５分钟，无散瞳
作用。
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２．用于白内障摘除　０５％溶液，每５～１０分
钟滴入１滴，反复５～７次。

　　【注意】偶有短暂的刺痛、灼痛和结膜发红或
急性角膜炎。

溶液剂　０５％
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【其他名称】氨苯甲酸乙酯，ＥｔｈｙｌＡｍｉｎｏ
ｂｅｎｚｏａｔｅ

【性状】无色棱状结晶或白色结晶性粉末、无
臭、味麻，在水中极微溶解 （１∶２５００），略溶于植
物油 （约１∶４０）。

【作用】本品为酯类局部麻醉药，刺激性及毒
性较小，毒性为可卡因的１／１０，适用于皮肤或黏
膜的表面麻醉，能麻痹感觉神经末梢，麻醉力较可
卡因、普鲁卡因弱，吸收缓慢，作用持久。本品吸
收紫外线，可用于防晒斑的乳剂或洗剂。

【应用】本品适用于
１局部止痛、止痒　用于创伤、烧伤、耳科
及牙科手术后疼痛，５％～１０％软膏，混悬液。

２痔疮止痛　栓剂 （０２～０３ｇ）。
３ 治疗胃溃疡、胃炎等引起的疼痛　口服

０３～０５ｇ／次，现已少用。

　　【注意】本品会引起正铁血红蛋白血症。禁用
于婴儿；不可与磺胺药同用。

栓剂　０２～０３ｇ
软膏剂　５０％
溶液剂　２０％
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本品制品为利多卡因的盐酸盐，碳酸盐。
【其他名称】赛罗卡因，Ｘｙｌｏｃａｉｎｅ，Ｌｉｇｎｏｃａｉｎｅ
【性状】为白色结晶性粉末；无臭，味苦，继

有麻木感。在水中易溶。

本品水溶液较稳定，热压灭菌８小时，分解很
少。在灭菌和贮藏条件下，分解少于０１％，对酸
碱亦较稳定。其原因在于酰胺键的邻位有两个甲基
和侧链有两个乙基的空间位阻影响。

【作用】本品为酰胺类局麻药，与相同浓度的
普鲁卡因比，局麻作用起效快，作用强而持久。局
麻作用为普鲁卡因的２～４倍，表面麻醉为盐酸丁
卡因的１／２～１／３。本品穿透力也较强。局麻时效
与药液浓度有关，一般在１５小时左右。对组织几
乎无刺激性，局部血管扩张作用不明显，加入肾上
腺素可延缓其吸收，延长作用时间。本品安全范围
较大，能穿透黏膜。主要用于传导麻醉和硬膜外麻
醉。因本品属酰胺类药物，对普鲁卡因等酯类局麻
药过敏的病人可改用本品。对磺胺类药物抑菌作用
无影响。和青霉素水溶液混合不产生沉淀。其
０２％的溶液可作为青霉素溶剂，用于肌内注射，
以减少疼痛。
本品碳酸盐与盐酸盐比，阻滞作用较强，起效

较快，肌肉松弛较好，麻醉持续时间无差异。
本品尚具抗心律失常作用，详见抗心律失常

药章。
【体内过程】本品口服吸收虽好。但肝脏首关

可使７０％药物被代谢。利多卡因经肝脏微粒体的
混合功能氧化酶作用，脱去烃基分解为单乙基甘氨
酸和二甲基苯胺，后者仍具有一定的局麻和毒性作
用。在人体约有７５％二甲基苯胺进一步代谢为４
羟基２６二甲基苯胺由尿排出。肌内注射后３０～
４０分钟，血药浓度达峰值；静脉注射时作用仅能
维持１０～２０分钟。
本品可通过胎盘，进入胎儿循环。
【应用】本品用于局麻和抗心律失常。
１ 骶管阻滞　用于分娩镇痛，成人用量以

２００ｍｇ（１％，２０ｍｌ）为 度；用 于 外 科 止 痛 可 至
２２５～３００ｍｇ（１５％，１５～２０ｍｌ）。

２ 硬膜外阻滞 　 腰段，镇痛 ２００～３００ｍｇ
（１％，２０～３０ｍｌ）；外科止痛２２５～３００ｍｇ（１５％～
２％，１５～２０ｍｌ）；胸段，镇痛２００～３００ｍｇ（１％，
２０～３０ｍｌ）。

３浸润麻醉或静注区域阻滞　５０～３００ｍｇ
（０５％，１０～６０ｍｌ）。

４外周神经阻滞　臂丛 （单侧）或颈丛 （双
侧）２２５～３００ｍｇ（１５％，１５～２０ｍｌ）；牙科，２０～
１００ｍｇ（２％，１～５ｍｌ）；肋间神经 （每支），３０ｍｇ
（１％，３ｍｌ）；宫颈旁浸润，左右侧各１００ｍｇ（１％，
１０ｍｌ）；椎旁脊神经阻滞 （每支），３０～５０ｍｇ（１％，
３～５ｍｌ）；阴 部 神 经，左 右 侧 各 １００ｍｇ（１％，
１０ｍｌ）。１次量，不超过４００ｍｇ。

５交感神经阻滞　颈星状５０ｍｇ（１％，５ｍｌ）；
腰５０～１００ｍｇ（１％，５～１０ｍｌ）。

６表面麻醉　１％～２％溶液适量涂布或喷雾，
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第二十章　麻醉药和骨骼肌松弛药

１次不超过１００ｍｇ。滴眼：成人用量４％溶液，每
次１～５滴。

７作检查用，常用凝胶剂或胶浆剂，用法根
据检查目的而定。

　　【注意】①肝功能不良病人，静注过快时，可
出现思睡、头痛、视力模糊、感觉异常、肌肉抽
搐、惊厥、呼吸停止。浸润麻醉时，如不并用麻
黄碱，有时亦可出现思睡、倦怠等。②肾功能不
全，肝供血不足时，药物的消除延缓，应减少用
量。③误注入血管可引起急性中毒，表现为血压
下降、苍白、恶心、呕吐、惊厥、呼吸困难、心
跳骤停。但毒性比丁卡因低。④随剂量增加，出
现的副作用包括嗜睡、耳鸣、味觉障碍、头晕和
抽搐。进一步增加可出现癫痫发作、昏迷、呼吸
抑制甚至停止。⑤严重房室传导阻滞、室内传导
阻滞禁用。⑥凝胶剂适用于男性或女性的导尿管
插入，膀胱镜检查前麻醉等。局部用药，打开后
仅供使用１次。

注射剂　０１ｇ／５ｍｌ；０４ｇ／２０ｍｌ；４ｍｇ／２ｍｌ
凝胶剂　胶浆剂２％
喷雾剂或气雾剂　２％～４％
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本品制品为布比卡因的盐酸盐。
【其他名称】丁吡卡因
【性状】白色结晶性粉末；无臭、味苦。在乙

醇中易溶 （１∶１０），水中溶解 （１∶３０）。
【作用】本品于１９６３年问世，是应用较广泛的

酰胺类局麻药，作用持久。与丁卡因比较，两者毒
性相似，但本品作用持久。与利多卡因比，麻醉作
用和毒性均强４倍。本品起效较慢，其０２５％～
０５％溶液起效时间一般为４～１０分钟，但持续时
间长 （５～１６小时），无快速耐受性。由于对感觉
神经比运动神经有更好的阻滞作用，因而广泛用于
分娩止痛和手后止痛。

【体内过程】本品使用常量后５分钟即能从
血浆中检出，１５～２５分钟血药浓度达峰值。蛋
白结合率为７０％～９０％。主要在肝脏先经脱烃
后降解，有１０％以原形或和葡糖醛酸结合后随
尿排出。

【应用】本品主要用于局部麻醉和术后镇痛。
１浸润麻醉　０１％～０２５％溶液。
２神经传导阻滞　０５％～０７５％溶液。
常用量　每公斤体重１～３ｍｇ／次。极量 　

２００ｍｇ／次，４００ｍｇ／日。

　　【注意】①药液进入血液循环，尤其是自静脉
进入心脏，可引起心搏骤停致死的危险，抢救需
及时；②孕妇及１２岁以下小儿慎用或勿用。③偶
见精神兴奋、低血压、肌肉痉挛、震颤、心动徐
缓、呼吸抑制、恶心、呕吐等。④肝、肾功能严
重不全、低蛋白血症、对麻醉药过敏者忌用。

⑤与碱性药物混合后，会发生沉淀。

注射剂　１２５ｍｇ／５ｍｌ；２５ｍｇ／５ｍｌ；３７５ｍｇ／
５ｍｌ；１５０ｍｇ／２０ｍｌ
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本品制品为甲哌卡因的盐酸盐。
【其他名称】卡波卡因，Ｃａｒｂｏｃａｉｎｅ
【性状】白色结晶性粉末，易溶于水。
【作用】本品是一种酰胺型局麻药。其化学结

构和药理作用与利多卡因相似，作用开始较快，且
较持久。

【体内过程】用Ｃ１４标记的甲哌卡因对大鼠研究

证明有两条代谢途径：Ｎ去甲基和β羟基化，在
尿中检出β羟基衍生物。静脉注射后２４小时尿中
测得５５％的放射性，其中只有少量是放射性的原
形药。β羟基衍生物与葡糖醛酸结合排入胆汁，但
在粪便中含量很低。

【应用】本品适用于
１浸润麻醉　０２５％～０５％溶液。
２表面麻醉　１％～２％溶液。
３硬膜外麻醉　１５％～２％溶液，首次注药
量最少５ｍｌ，最多２４ｍｌ。一般用量１０～１５ｍｌ。

４臂丛神经阻滞　１％溶液，总量为４０ｍｌ；
１５％溶液３０ｍｌ；２％溶液为２０～２４ｍｌ。

　　【注意】１本品能通过胎盘影响胎儿，对新生
儿的毒性较大，故孕妇和产科忌用。

２偶见惊厥、肌肉抽搐、虚脱和低血压并可
致死。

注射剂　２００ｍｇ／２０ｍｌ；４００ｍｇ／２０ｍｌ
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