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毗丁醉一支气管扩张药

�选择性日�一肾上腺素受体激动剂 �

药理学 毗丁醇 ���� �� �� � � �� 是一种

选择性日
�

一肾上腺素受体激动剂
,

能够兴奋

队一肾上腺素受体
,

按不 同的剂型或剂量
、

不同程度地导致支气管
、

子宫和血管平滑肌

的松弛
。

口服 �� � � 以下剂量时
,

本品主要影

响支气管平滑肌
,

对气管和支气管都有扩张

作用
。

除了日
�

一受体介导作用外
,

本品还能抑

制由组胺
、

变应原和乙酸胆碱诱发的支气管

狭窄
。

服用较大剂量最主要表现为血管扩张

和正性肌力等心血管作用
,

但较低的支气管

扩张剂量时
,

也会对心血管有所影响
。

对心

血管效应的频率和幅度类似其它日
�

一激动剂

如舒喘灵
。

药代动力学 毗丁 醇的药代动力学数据

还不太明确
。

口服后
, � 小时内开始发生作

用
。

给药剂量�� �� �� 和�� � �
, � � � 小时 后

其血浆峰浓度分别为�� �和�
�

�� � � �� �
,

并片

维持到 � 小时
。

给予大剂量的气雾剂 �
�

�� ‘

使用一种最低灵敏度为 � �
� � � � �的方法尚

未检测出其血浆浓度
。

�

气雾剂给药大约 � 分

钟开始作用
,

�� 分钟内达峰
。

本品的半衰期 ��
’

�
�
� 为 � 心 � 小时

。

该药主要通过硫酸盐培合反应在体内广泛被

代谢
。

口服�� � � 后
,

大约 ��  以毗丁 醇 硫

酸盐形式从尿中排泄
�
仅有�� � 以原型从尿

中排出体外
。

临床研究 毗丁醇可 口服给药或气雾

剂使用
。

对患有可逆性气道阻塞 �如哮喘�的

许多病人是一种有效的文气管扩张剂
。

,

临床

试用表明
�

每次使用吭丁醇气雾剂 ��
�

� � � �

和伺轻异丙肾上腺素气雾剂 ��
�

� � �或 � 次

喷气� 每天 � � � 次 �或口服毗丁醇 ���二幼

和沙胺丁醇� � �
,

每天 � � �次
,

它们的治疗效

知或毒性反应之间都没有显著的差别
。
成年

人推荐 口服剂 量为 �� � �� 娜� �次
,

每 天� � 连

次
,

最 大 剂 量为 �� � � � 日
,

或 气雾剂 每

� 小时吸入 � 一 � 次 ��
�

� � �
�

� 也� �
,

最多 吸

人 �� 次� 日
。

对于病儿曾使用�
�

�� � � � 爪狱

糖浆剂
。

如果患者每隔 � 小时交替使用 口 双

剂和气雾剂
,

可能还会增强 药物 的 疗效
。

值得提出的是大剂 量的毗丁醇经研究作为一

种 口服血管扩张剂
,

并对 慢性充血性心衰具

有正性肌力作用
。

副作用 本品也具有 其 它 日一激 动

剂 那 样 的 副作用
。

最常见的副作 用 如震

颤 ��
�

� � �
、

兴奋 不 安 ��
�

� � �
、

头 痛

��
�

�� �
、

心搏过速 ��
�

� � �和 口 干及心悸 �均

为 � � �
。

这些 副作用与剂 量有关
,

改用 气雾

剂时则能减少
。

出现血压轻微下降
,

� � � 异

常 �主要是局部缺血的改变� 也有所报道
。

本品禁用于对拟交感药敏感者和那些正

接受非选择性日一阻滞剂的病人
。

患有 甲 状

腺毒症
、

心律失常
、 ’

冠状动脉疾病的患者应

慎用
。

小结
�

毗丁醇对可逆性气道阻塞的治

疗是一种有效的日
�

一受体激动剂
。 ‘

但是不论

是疗效还是毒性均不能表明超过其它现用的

药物
。

需要进一步研究以便提供新的药代动

力学资料
。

� � � �年后即提出新药 申请
, � �  !年� �月

�� 日已批准生产气雾剂
,

它将 由���
� � �
公司

以商品名� ��
� � �投入市场

。 �
’

特拉哇嗓 �� � � � � � � �旦 �

�一种研制中的抗高血压药 �

特拉哩嚓是哇哩琳类的一种 抗 高 血 压

药
。

化学结构类似于呱哇嗓
,

它溶于水并以

两种对映体形式存在
。

�

药理学 特拉哇嚓因选择性阻断 � � �

肾上腺素受体而呈现抗高血压作用
。

它是通

过阻断位于血管平滑肌中的这些受体
,

松弛
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血管平滑肌
,

这就减低末梢的血管阻力而引

起血压下降
。

由于选择性地作用突触后 ��
� �

受体
,

在用药期间心率稍有反射性增加
。

而

平均血清胆固醇
、

低密度脂蛋 白 �� � � �

和超低密度脂蛋白 �� �  � �胆固醇部份常

常出现明显地下降
。

这种脂蛋白改变意义和

机理尚不清楚
。

药代动 力学 有关特拉噢嗓药代动力学

数据很少报道
,

大多数可用数据 均引 自于

� ��叭 �药 厂未发表 的
“档 案 资料

” 的 摘

要
。

吸收与分布 特拉哇嚓 口服 后 迅 速 吸

收
, � � � 小时出现血药峰浓度

。

食物看来

不会改变其吸收程度或达峰时间
。

血浆蛋白

结合率为 �� � � � �
。

本品动力 学 呈 线性关

系并与剂量无关
。

分布容积 �� �� 为 � � �

� �升
。

代谢与排 泄 消除半衰期大约� �小时
。

本品主要在肝脏代谢
,

消除的主要途径是通

过胆管
,

少量原药出现在尿中
。

一

血浆和肾清

除率的平均值分别为 �� � �� 分和 �� � �� 分
。

虽然资料不多
,

但现有数据表明本品的

药代动力学不会因高血压
、

充血性心脏衰竭

�� �  � 或年老而发生显著的改变
。

肾功

能不全病人也不必调整剂量
。

推荐的剂量不

适用于肝功能不全的病人
。

本品静脉给药虽

然有效
,

但开始作用的时间推迟长达 � 小时
,

使得这种给药途径不适用于血压的 紧 急 控

制
。

临床研 究 临床研究表明
�

本 品 剂 量

� � � � � � � 天
,

分一次或两次 口服给药
,

不论

是单独使用还是和其它药物合用
,

对轻度和

中度高血压都是有效的
。

一研究发现本品一

天一次给药 至少与呱哇峰一天两次给药同样

有效
。

虽然长期数据缺乏
,

但有一研究组已

成功地应用 了两年
。

对于中断治疗的病人
,

还未观察到停药综合证
。

木 品 并 用于已接

受利尿剂治疗的病人时
,

能产生更强的降压

作用
。

本品与卜阻断剂
、

日
一

租断剂和利尿剂

及各种其它抗高血压药合用都会有效
。

本品

作为血管扩张剂用于充血性心 力衰竭病人治

疗的数据是有限的
。

副作用 最常报道的 副 作 用 有 眩 晕
�

�� � � � � � �
、

无 力 � �
‘

一� ���
、

头 痛

�� ���
。

除此
,

外周浮肿 � � � ��  �
、

鼻充

血 � � �� �
、

思睡 � � � �
、

恶心 � � � �
、

心悸 ��
�

� � �
、

视觉模糊 ��
�

� � �
、

阳萎

��
�

� � � 和晕厥 �� � � 均有报道
。 ·

据报道

大多数病人体重稍有增加 �约 � 磅�
。

血红

蛋白
、

红细胞压积
、

白细胞计数
、

总蛋白和

白蛋白稍为减少可能是血液稀释的原因
,

役

有 临床意义
。

大 鼠服用的一些结 果 提示
,

本品可能有 致癌性 , � �  正 期望进一步的

数据来澄清这个问题
。

小结 数据表明
,

本品与目 前 通 用 的

� � 一 肾上腺素受体 阻断剂一呱哩嚓 比 较
,

在效果和毒性两分面都很相似
,

而本品有一

天只用一次之优点
。

两种药物可以单独用于

治疗或同一种利尿药合用
、

也可和一种利尿

药及一种日一 阻断剂 �或另一血管扩张剂 � 联

合用于轻至中度的高血压治疗
。

与呱哩嗓相

似
,

本品有 良好的调节血脂的作用
。

本品由美国食物药品管理局的心一肾语

询委员会于工� � �年 � 月�� 日推荐待批
。

致癌

性数据的分析还有待进行
。
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