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·

药剂学进展
·

呵噪美辛锌栓在家兔体内的生物药剂学评价

成都军区兰拼院药局 �成都 ��。。� �� 景 利 孙伟张 曾仁 杰 黄 劲
�

王建标
子

解 热镇痛药叫噪美辛用于临床 已 近 ��

年
。

它具有抗炎
、

解热
、

镇痛作用
,

临床已较

广泛地应用
。

在治疗风湿病方面最突出 �
’」,

己被临床医生所习用
。

然而嘎垛美辛有明显

的副作用
,

约有��  的患者被迫停药�
艺� ,

从

而限制了临床的应用
。

通过改进剂型减少嘎噪美辛的副作用 已

被人们高度注意
,

如片剂
、

胶囊剂
、

栓刘
、

注

射剂等 已用于临床
,

在一定程度上虽减少了

嘟噪美辛的副作用
,

但它们还是难以满足要

求
。

锌是人体内必需的微量元素
,

与体内 ��

多种以上的酶活性关系密切
。

锌参与创伤组

织的修复
,

能促进溃疡愈合
。

用锌治疗胃溃

疡也获得 了良好的疗效��
’
‘�。 开发有机锌 作

为抗消化性溃疡药物近年来也受到重视
。

可

垛美辛锌的抗溃疡性及抗关节炎效果比单用

好【”�
。

最近
,

我院研制出了叫噪美辛锌络合

物
,

动物实验证明
,

叫噪美锌毒
。

由于呵噪美

辛直肠给药可以避免胃肠道反应 〔� � ,

并且给

药方便
。

为此
,

我们试制了叫噪美辛锌栓荆
,

并对其释药性能进行生物药剂学评价
。

实验材料与仪番

吼跺美辛标准品�四川省药检所提供� ,

噪噪美辛�上海第十七制药厂
,

批号� �� �� � � ,

呼噪美辛锌�本院自制� ,半合成脂肪酸醋�湖

南益阳油醋化工厂 �
。

� �一�� 分光光度计�美国贝克曼公司 � �

� � 一 ��。一�� 紫外一可见分光光度计�日本

岛津 �
。

实验方法与结果

一
、

检剂的制备及含量刚 定

�
�

图谱扫描

取叫垛美辛和叫噪美辛锌适量
,

用 甲醇

稀释成 �� 件� � � �溶液
,

在 � �一 �� 分光光度

计��� � � 。。� � 波长范围内扫描
,

得两者相同

吸收光谱
,

如图 � 所示
,

故以叫噪美辛来计算

叫噪美辛锌的浓度
,

每 � �� � � 叫垛美辛相当

于 � � � � � 弓�噪美辛锌
。

八

苏� � �

�
�

� � �

�
�

� � �

� � � � � � 对少� 沁几从

图 � 引咪美辛和 �� 味美辛锌

紫外分光光谱

�
�

标准曲线的绘制

精密称取嘟嗓美辛标准品
,

以磷酸盐缓

冲演〔�� �
�

� �
,

分别配制浓度为每 � �含啾

�
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垛美辛�
、

�
�

�
、

�
�

�
、

�
。 。 、

�
。

�
、

�
�

� 林� 的

溶液
,

在 � �� 士 �� � 波长处测吸收度�
,

绘制标

准 曲线 �� 
,

得回归方程
� � � � �

�

� � � �� 一

�
。

� � �� � � �
。

� � � �
。

�
�

栓剂的制备及含量测定

取适量半合成脂肪酸醋置于水浴加热熔

化
,

待冷至�� ℃左右
,

分别加入叫噪美辛及弓

噪美辛锌细粉�过 � �� 目筛�及适量吐温一 � �
,

混匀
,

灌入肛门栓模中
,

凝固后刮平模口
,

启

模
。

用药典方法侧定
,

平均栓重为 �
�

� � �
。

以

磷酸盐缓冲液��� �
。

�� 作空白
,

在 � �� 士 �� �

处测吸收度�
,

代入回归方程
,

求得含药量为

�
。

� ��
。

二
、

血药浓度的浏量定

�
�

体内标准曲线的绘制

精密称取司垛美辛�� �
,

用无水 乙醇溶

解并稀释至 �� �� �
。

精密吸取血清 �
。

。� �
,

分

别加入 �
、

� �
、

� �
、

� �
、

� �  
、

� � �
、

� � �卜�的

标准溶液
,

用 乙酸 �� � �萃取 � 次
,

每次于旋祸

混合振荡器上振荡 �而
� ,

静置分层后
,

合并
提取液

,

于�� ℃的水浴上挥去乙醚
。

用 �
�

�� �

无水乙醇溶解残渣
,

在 � �� 士 �� � 处测其吸 收

度
。

得标准曲线方程
�

� � �
�

� � � � � � �
一 � � �

。

�� � � � ��
一 ’

�

�� � �
, � � �

。

� � � � �

�
。

回收率的测定

精密吸取� �
、

�� �
、

� � �林�标准液
,

分别

加入血清 �
。

�� �
,

以下按
‘
体内标准曲线的绘

制
”

条件操作
,

结果见表 �
。

表 � 回收率浏定

编号

�

�

�

�
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� �

印
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�� 土�
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心士�
�

��

��
。

�� 土�
。

如

�
。

��

�
一

� �

�
。

��

���� 

州
�

���退护�

�
�

家兔体内血药浓度的测定
�

采用 随机交叉设计
。

取健康家兔 �� 只�雌

雄兼有
,

体重�
。

� 士 �
。

��  ! 首先编号
,

然后随

机分成两组
,

其中一组先给叫噪美辛拴
,

另一

组先给嘟噪美辛锌栓
,

相隔 �� 天交叉重复试

验
。

待试家兔前一天下午禁食
。

翌晨耳缘静

脉取空白血
,

然后给栓剂一枚
,

肛门用塑料夹

封闭 ��
,

定时取血
,

分离血清
,

以下按
‘

体内标

准曲线绘制
”

操作
,

测定血药浓度
,

并绘制� �

� 曲线图�见图��
。

�
�

数据处理与结果

不同时间测得的可噪美辛血药浓度数据

利用 ���� �药动学程序在徽机上进行自动

迭代拟合
,

绘出血药浓度时间曲线
,

分别求取

各项药物动力学参数
,

两种栓剂的有关药物

动力学参数用配对 �检验作统计学分析
,

结

果见表�
。

� �

� � � 州卜

一

今 � ‘
, 日 �

叫噪美辛栓 叫噪美辛锌栓

图� 血药浓度�一 �曲 践 图
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表� 两种栓荆的药动学参数�� � �� �

� �
� � � 二�

� 二

�� � �� ��

� � �
。� ,

�卜�
·

� � 。 ��

� �

���

叫噪美辛栓

叫噪美辛锌栓

�
。

� � �

�
。

� ��

��
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�� �

� �
。
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� �
。

��

�� �
。

��

�� �

�� �
。

��

�值� 退
·

�� � � � � 丈 �
。

�吞 � �
。

� �

一
一�

一
�

一
讨 论

本文研究结果表明
,

叫噪美辛锌栓的血

药浓度高于叫噪美辛栓
。

家兔给予 叫 噪 美

辛栓后体内平均��
。 � 、

� �
� �

和� �  分别为

�
�

� ��
, � �

�

� � � 协�� � � 和 � �
�

� � 卜�
·

� � � �
。

而在同样的受试家兔
,

同样的检测条件下
,

测得嗯噪美辛锌栓的体内的平均 ��
�二 、

��
。 �

和 � � � 分 别 为 �
�

� � �
, ��

�

� � � 卜� � �  和

10 3
.
22 卜g. h / m l

。

两种栓剂的C ma
二

存在明

显差异(P < 0
.
05 )

,

T 。
:
和A U C 则有极显著

差异(P < 0
。

0 1
)

。

若以叫噪美辛栓生物利用度

为10 0%
,

则叫噪美辛锌栓相对生物利用 度为

125。 4 8
%

。

喂噪美辛锌栓较叫噪美辛栓在体内生物

利用度高
,

且达峰时间滞后
,

药效维持时间较

长
。

这可能由于叫嵘美辛锌为一络合物
,

在

体内不同生理 PH 值条件下可能离解或者络

合
,

使之缓慢地游离出叫噪美辛被体内利用

之故
。
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浅述中草药注射剂的质量控制

海军四O 一医院药剂科(青岛 26 即社) 许 自明

为了继承和发扬祖国医药遗产
,

提高中

药疗效
,

在中医传统用药或民间单方
、

验方的

基础上
,

根据药材的性质与临床需要
,

用现代

科学方法将传统的中药和草药电的有效成份

提取和精制而制成的注射剂称为中草药注射

剂
。

近十几年来
,

中草药注射剂在临床上应用

的品种 已达1400多种
,

在防病治病工作中发

挥着重要作用 , 但其中许多注射剂出现疗效

不确切或质量不稳定等问题
。

在世界性人类
“回归

”

大自然的今天
,

如何保证中草药注射

剂的质量
,

已成为此项工作的关键
。

本文就保

证中草药注射剂的疗效
,

提高中草药 注射剂


