
人皮进行透皮实验, 透皮率 0 4047% , 虽然很

低,但已达到有效治疗浓度。在表皮、真皮中达

到的药浓可能高于有效浓度 100ng/ ml。

6 环孢霉素注射剂

取甘油( 1978 4ml)加卵磷脂 ( 1 2kg )、油酸

钠( 40 0)和环孢霉素( 400 0)混匀, 将其置于豆

油( 10 0kg)中乳化,乳化完全后加蒸馏水至 10L

即得。另一环孢霉素注射剂是每毫升含环孢霉

素50mg,聚氧乙烯蓖麻油 650mg 和 33%体积的

乙醇[ 8]。主要用于骨髓移植患者及对药物吸收

可能降低的胃肠功能失调者。

7 环孢霉素软明胶胶囊包裹剂

是由 SANDOZ 公司研制开发的口服新制剂

新山地明软胶囊。它是环孢霉素的微乳液

和一定量的酸、脂和盐所组成,其形态类似于软

明胶胶囊包裹的液体制剂。它和新山地明口服

液具有相同的生物效价。赵惠萍等[ 9]对 6名健

康志愿者进行自身交叉单剂量口服国产胶囊及

新山地明软胶囊 5mg/ kg。FPIA法测全血,得出

国产胶囊及新山地明胶囊的主要药动学参数分

别为: t1/ 2 = ( 10 73 14 55) h; tmax = ( 2 89

1 56) h; cmax = ( 669 57 218 36) mg/L ; AUC =

(6 76 1 8) mg h/ L 和 t 1/ 2 = ( 5 00 0 82) h;

tmax = ( 1 35 0 21) h; cmax = ( 1372 09 359 12)

mg/ L; AUC= ( 7 04 2 48) mg h/L; 国产胶囊对

新山地明胶囊相对生物利用度为 96%。经 t检

验,两者 t 1/ 2 和 AUC 无显著性差异, 但 tmax ,

cmax有显著性差异, 故两种胶囊生物利用度有

显著性差异。因新山地明胶囊是环孢霉素的微

乳制剂,口服吸收不依赖胆汁,既易溶于油脂又

易溶于水,吸收迅速且不受食物影响,给药后个

体间和个体内的血药浓度稳定, 变异小。
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氟康唑是新型的三唑类第三代抗真菌药,

具有水溶性好, 与血浆蛋白结合率低, 半衰期

长,毒性小等特点,具有广谱抗真菌作用。随着

氟康唑临床应用发展而研制了一些新制剂, 并

取得满意疗效。本文根据有关文献作一简要报

道。

1 滴眼液[ 1]

处方:氟康唑 0 3g, 氯化苯甲烃铵 0 005g,

氯化钠 0 85g, 蒸馏水加至 100ml。其制备方法

为:取氯化钠和氯化苯甲烃铵溶于适量蒸馏水

中,加氟康唑搅拌溶解,添加蒸馏水至全量。搅

匀,精滤澄明, 经湿热灭菌后, 无菌分装, 即得。
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本品 pH5 5~ 6 5,对眼无刺激性。临床应用治

疗真菌性角膜溃疡, 患者 3 例, 使用 20 ~ 30d

后,溃疡修复,视力恢复, 3例均获痊愈。

2 滴耳液[ 2]

李建平等根据临床需求研制 0 3% 滴耳

液,用于霉菌性外耳道炎的治疗,效果很好。处

方: 氟康唑 0 3g, 药用甘油 70ml, 蒸馏水加至

100ml。制备方法: 氟康唑用适量蒸馏水溶解,

加甘油 70ml, 蒸馏水加至足量, 搅匀, 抽滤, 即

得。本品为无色澄明液体, pH 值 4 5~ 5 5。用

于治疗霉菌性外耳道炎。用法和用量为: qd, 每

次1~ 2gtt。经临床观察 50例,对霉菌性外耳道

感染有效率达 98%, 效果满意。

3 霜剂[ 3]

处方: 氟康唑 2g,甲硝唑 2g, 氯霉素 5g, 二

甲基亚砜 15ml, 无水硫酸钠 0 2g, 月桂醇硫酸

酯钠 1g, 甘油 5g, 十八醇 9g,尼泊金乙酯 0 1g,

白凡士林 10g,液体石蜡 6g, 蒸馏水适量。将月

桂醇硫酸酯钠、无水硫酸钠、尼泊金乙酯、甘油

及蒸馏水混合, 加热至 80 左右, 缓缓加入到

加热至同温的十八醇、白凡士林及液体石蜡油

相中,不断搅拌成O/W型乳膏基质。另将氟康

唑粉、甲硝唑粉及氯霉素粉溶于二甲基亚砜中,

加入 40 乳膏基质中混匀, 放冷至凝, 分装即

得。本品均匀细腻, 无粗糙感, 易于涂布, 无不

良刺激性。本品用于治疗寻常型痤疮。经临床

应用本品治疗观察 44例,总有效率为 97 7%。

4 洗剂[ 4]

庄志铨等研制的复方氟康唑洗液, 用于临

床治疗阴道炎, 应用方便,疗效明显。处方组成

为:氟康唑 3g, 氧氟沙星 3g, 甲硝唑 20g, 甘油

200g,稀醋酸溶液适量,蒸馏水加至 1000ml。将

甲硝唑溶于适量的蒸馏水中, 加氟康唑搅拌溶

解后,加入氧氟沙星搅拌使成混悬状,滴加稀醋

酸溶液,边加边搅拌,使正好溶解, 再加入甘油

搅匀,过滤,自滤器上添加蒸馏水至全量,搅匀,

即得。用本品 200ml冲洗阴道, qn,共 2wk,治疗

阴道炎。本品用于阴道后,能使药物较好地、较

均匀地分散于阴道壁粘膜, 有利于药效的充分

发挥,无不适感。临床应用该洗液 1~ 2d后起

效。治疗观察 260例阴道炎患者, 其中阴道念

珠菌病 140例,有效率为 94 3%; 细菌性阴道炎

60例,有效率为 100%; 阴道滴虫病 60例,有效

率为 96 7%。治疗疗后总有效率为 96 2% ,优

于对照组使用的双唑泰栓( P< 0 05)。

5 栓剂[ 5]

庄志铨等应用复方氟康唑泡腾栓治疗妇科

疾病阴道炎,效果良好。该栓剂处方为:氟康唑

3g,氧氟沙星 3g, 甲硝唑 20g, 碳酸氢钠 30g, 柠

檬酸 23g,聚氧乙烯硬脂酸酯适量,共制 100粒。

将碳酸氢钠在 60 干燥 2h, 柠檬酸在 105 干

燥 1h,分别研细, 过 100目筛备用; 将聚氧乙烯

硬脂酸酯加热融化,用无水氯化钙脱水,滤除氯

化钙备用;取聚氧乙烯硬脂酸酯在水浴中加热

溶融后, 在搅拌下分别加入已过 100目筛的氟

康唑、氧氟沙星、甲硝唑、碳酸氢钠、柠檬酸等药

物细粉末混合均匀, 乘热倾入涂有液状石蜡的

鸭嘴型栓剂模具中, 冷却, 用刀削去溢出部分,

脱模即得。阴道炎患者采用本品治疗,每晚睡

前外阴清洗洁净后, 阴道内塞入 1粒, 7d为一

疗程,连用 2个疗程停药复查。治疗 130例阴

道炎患者, 其中细菌性阴道炎 30 例, 25 例痊

愈, 5例有效,总有效率 100%; 念珠菌性阴道炎

70例, 51例痊愈, 17例有效,总有效率 97 1% ;

滴虫性阴道炎 30例, 21例痊愈, 8例有效,总有

效率 96 7%。优于对照组使用的双唑泰栓。
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