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环丙沙星的药代动力学及其药物的相互作用

浙江绍兴 人民医院�绍兴 � ��� � �� 曹国建 部 红萍

环丙沙星又称环丙氟呱酸
。

是第三代氟

哇诺酮类药物
。

具有抗菌 活性 强
,

抗 菌谱

广
,

耐药菌株少等优点
。

对泌尿道感染
、

呼

吸道感染
、

肠道感染
、

骨髓炎和化脓性关节

炎
,

皮肤和软组织感染等具有良好疗效
。

本

文就环丙沙星的药代动力学及其药物的相互

作用作一综述
,

供临床参考
。

一
、

药 代动力学�
‘

,
“、

�
�

吸收和生物利 用度 环丙沙星 有 良

好的油水分配系数
。

口服吸收迅速
。

食物一

般可延长其达峰时间及峰值
,

健康 志愿者口

服 �。一 � �� � � 环丙沙星
,

生物利用 度为 � �

一�� �
。

在一些研究中
,

生物利用度随剂量

增加而变大
。
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峰值浓度

和 � � � 随剂量增加 皇比例增加
。

�
�

分布和蛋白结 合 环丙沙星的 蛋 白

结合率低
,

约 扭一�� �
。

表观分布容积大
,

在 �
�

� � �
�

� � � � � 之间
,

穿透性强
,

广 泛分

布在大多数组 织和 体液中
。

如 肝
、

肾
、

心

脏
、

肺
、

脾
、

胆囊
,

前列腺
、

尿液
、

胆汁
、

唾液等中的稳态浓度均高于血浓度
。

�
�

代讲 环丙沙星的代谢物主要 有 去

乙基环丙 氟呱酸
、

磺墓环丙氟呱酸
、

氧化环

丙氟呱峻
、

甲醛基环丙氟呱酸等
。

所有代谢

物都是在派嗓环侧发生变化
。

对尿液和粪便

趁行测定
,

所有代谢物灼含最均下超 过价药

剂量的� � �
。

本品经肾和肝两种机理消除
,

大部以原形随尿排泄
,

约 �� � �� � 的药 物

从粪便中排泄
。

�
�

� 。 和清除率 环丙沙 星 的 �
�� � 为

� � ��
,

静滴环丙沙星 �� �� � 和 � ��� �
,

血

清总清 除 率为 � �
�

。土 �
�

��� � � �八
�

�� �
�

和

� �
�

� 士 �
�

� �� � � �� �
�

�� �
� 。

肾清除率 占总清

除率 � �一� ��
。

二
、

药物的相互作用

�
�

环 丙沙星与华法令 合用 有人报道 �� 

� 名患者服用华法令 �一�� � � � 后凝血 酶原

时间 ��� �为 一� � � �
�

�秒
,

联用环丙沙星 一。�

� � � �
, �一 � �� 后 �� 为 � � � � � �秒

,

患者均

出现不同程度出血现象
,

停用后者 � �� 后
,

�� 恢复为 ��
�

� � � 
�

�秒
,

出血症状消失
。

环丙沙星与华法令相互作用机制可能是� 环

丙沙星能选择性阻滞 � 型华法令消除
,

对其

对映体作用弱
。

亦有人认为其 机制与丙咪替

丁对华法令作用 相似
�

提高 血浆 华法令 浓

度
,

加强凝血酶作用
。

� 环丙沙星从血浆蛋

白结合部位取代华法令
,

但与血浆蛋白结合

率并不高
,

其相互作用可能是对华法令药效

动力学的影响
。

� 环丙沙星能抑制维生素 �

产生叶酸
。

� �

环丙沙星与氛茶碱合 用 两药合用
,

环丙沙星能抑制氨茶碱代谢
,

可提高氨茶碱

的血药浓度
。

作用机制是哇诺酮类药物抑制

肝微粒体细胞色素 �一� �� 同功酶
,

从而 影

响甲基黄嚓吟代谢所致
。

因而并用氨茶碱
,

需适当减少氨茶碱剂最
,

以免 发生氨茶碱中
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‘
每�

‘ ,
。

�
�

环 丙沙星与硫糖铝 合用 两药合用
,

可显著减少环丙沙星 的吸 收
。

机 制是抗酸

剂
、

铁剂及硫糖铝等含金属离子化合物可降

低环丙沙星的生物利用度
。

主要是金属离子

与氟哇诺酮结构上的�一竣基和 �一桥氧基作

用
。

形成难以被吸收的赘合物
。

提 示服用硫

糖铝前 �一�� 服用 环丙 沙星
,

使其 有足 够

时问吸收
,

这样可显著减少 两药的 相 互 作

用 �� �
。

�
�

环 丙沙星与其它杭菌 素合 用 两者

合用
,

有协同作用
。

主要原之一是由于哇诺

酮类对链球菌和厌氧菌作用受到限制
,

联用

使抗菌谱扩大
,

对可疑致病菌所致感染的治

疗范困也扩大
。

二是可防止治疗过程中产生

耐药突变菌株
。

联合用药在临床上可使治疗

夭数缩短
,

重复感染率下降叫
。

一

,
‘

�
�

其 它 环丙沙星与延迟胃排 空 药

物如丁基氮嗅化东莫若碱合用
,

使环丙沙星

的吸收延迟
。

而加速胃排空药物如灭吐灵
,

又可增加其吸收
。

但是由于环丙沙星的生物

活性没有改变
,

其临床意义还值得怀疑同
。
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199 2年首次上市的 43 个新药 (即新化学

实体
,

N C E ) 在今后的销售中
,

只有极少数

药物可能成为
“

重磅炸弹
” 。

重磅炸弹药物通

常定义为年销售额 达 2
.5亿美元或以上的药

物
。

武田公司的第二个质子泵抑制剂兰索拉

哇(L ans op rago le )和默克公司治疗前列腺增

生的药物 fi nas ter id e 可能是仅有的能 成 为

吸磅炸弹的两个药物
。

治疗发展中国家流行

性疾病的两个药物是 昆明制药厂的抗疟药篙

甲醚和史密斯
一克林

一皮钦公司的 甲 肝 疫 苗

H avl’ix
。

抗感染药仍然是上市新药中最大的

一类
,

有 3 个治疗艾滋病药 at ov aq uon e
、

利

福布丁和 zaleitab in e ; 6 个新抗生 素
,

包 括

4 个头抱菌素和 2 个喳诺酮类
。

心血管药 和

与肿瘤有关的药物共同位居第二
,

各有 7个

新药
。

仅次于抗生素的最大的亚类是抗肿瘤

药
,

它有 4 个化合物
:eelm ole uk in

。
r
i
l 一干

扰素
,

替西流津和喷司他丁
。

代表新类型(带有新的作用机制)的药物

包括 fi nas teride
,

它 通 过 抑 制前列腺专一

性酶
—
sa一还原酶而减少攀丸酮转变为二

氢翠丸酮
;以及蒲茨公司的治 疗充血 性心衰

药物氟司哇南
,

该药是三磷酸肌 醇 的 稀 释

剂
,

它对动脉和静脉平滑肌产生一种平初的

血管扩张作用
。

de

x a 刃Xa n e通过鳌合自由基

的作用机制
,

可以减轻与葱环类抗癌药有关

的心脏副作用
。

一种新类型的溶血栓药尿激

酶前药在 日本首次上市
。

世界第三个止吐的

5一H T
。

拮抗剂噢匹司琼 (tro Pi set i’o n ) 据认

为在给药方案中优于 奥 丹 司 琼 和 管 尼 司

琼 (g ran isetro n )
。

罗 氏公司的 zaleitab in e

是进入世界范田的竿三个抗艾滋病药
。

第一


