
药学情报通讯 �� � � 年第 �� 卷第 � 期 �� �总 � � �

·

左族三碘甲状腺原氦酸钠 ���� ��� � �  �� �

�� �� � � �
,

史密斯一克林一皮钦公司 产
,

商品名 � � ��� ���
,

是一种可供注射的左旋

三碘甲 状腺原 氨酸
,

治疗粘液 性水 肿昏

迷
。

·

白喉一百 日咳一破伤风疫苗
,

由� � � � � � �

� � �龙
·

保朗
一罗勒 � 公司 产

,

商 品 名

�� ��
�� ��

。

�

�剂于 � � � �年少

〔� �� ��
,
� � �

,

关表示该 制剂 �� �年末上市
。

� � � � � � �� � �〕

新大环内醋类抗生索克拉瑞西诺霉素和阿思西诺霉素

李文杰 张新春译 魏水 易校

本文稿阐述了克拉瑞西诺霉素 ��� �� �� �
�

� � � �� �� � 和阿思西诺霉素 �� � ��� � � � �� �� �

的化学性质
、

作用机理
、

抗菌潜
、

药动学
、

临

床疗效
、

不 良反应
、

药物相互作用和用法用

‘很 。

化学性质和作用机理 克拉瑞西诺霉索

和阿思西诺霉素是在结构上和红霉索相类似

的新大环内酷类抗生素
。

克拉瑞西诺露索与

红霉素的结构不同点仅仅是 �� 员大环 上 的

� 位经基 甲基化
。

阿思西诺霉素的结构是 有

一个氮原子加到了 �� 员环上而形成的 �� 员

大环化合物
。

这些结构改变使得这两种药在

抗菌活性和药动学方面比红霉素更优
,

而且

不 良反应也较红毒素小
。

克拉瑞西诺霉素和

阿思西诺毒素的作用机理与红霉素相似
,

通

过与核糖体的 � �� 亚基可逆性结合而抑制细

菌的蛋 白质合成
。

它们和红霉素
、

氨节青霉

素
、

头抱经�座钠或庆大露素的体外协同和拮

抗作用己被证实
,

但是克拉瑞西诺霉素
、

与浚

哗吩青毒素
、

头泡氮唆肪
、

头袍去甲哗肪钠或

庆大霉素联合应用时
,

对革兰氏阴性菌即无

协同也无拮抗作用
。

杭菌谱 与红霖素相 比
,

克拉瑞西诺露

素增加了抗金葡菌
、

链球菌
、

肺炎杆菌属
、

卡

他性摩拉克 氏菌属
、

沙眼衣原体
、

解腮服原体

和 鸟分枝杆菌 复合物 �� � � � 的 活 侧
。

它

和它的代谢物
�

�� 经基克拉瑞 西诺 霉素对

流感嗜血杆菌有抗菌协同或增强效应
,

在体

外对麻风分枝杆菌属有效
。

阿思西诺霖素对

革兰氏阴性菌的抗菌谱比红霉素更广
,

对嗜

血流感杆菌比红霖素更有效
。

另外阿思西诺

霉素对奈瑟氏菌属
、

淋球菌
、

杜 克 雷 氏 嗜

血杆菌
、

解脉脉原体
、

肺炎支原菌 属 比 红

霉素更有效
。

两药对产气夹膜梭状芽胞杆菌

的活性比红霉素略强
,

在体外还显示了对鼠

弓形体有活性
。

阿思西诺霉素的体外试验表

明对苍 白密螺旋体和莱姆 �切� �� 病的疏螺
旋体具有活性

,

而这两种螺旋体可引起梅毒

和莱姆病
。

关于克拉瑞西诺霉素和阿西诺霉

素的细菌耐药性报道很少
。 �

药动 学 克拉瑞西诺霉素和阿思西诺霉

素的药动学特性是 口服生物利用度好
,

有 良

好 的组织穿透性和贮留性
,

消除半衰期长
,

每

日给药 �一� 次即可
。

两药主要经过 肝脏 代

谢消除
。

当维持较高的血药浓度时
,

克拉瑞

西诺霉素广泛分布于全身
,

而阿思西诺霉索

的血药浓度较低但组织和体液中的药物浓度

较高
。

临床疗效 包括青霉素� 钾
、

经氨节青

霉素
、

交沙霉素
、

头抱氯氨带
、

红霉素以及诺

西期诺霉素的比较实验的早期资料
,

卜显示
,

阿思西诺霉素和克拉瑞西诺霉索对 卜呼吸道
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感染和下呼吸道 感 染均有 效
。

在与强力 霉

素
,

头抱氨节的 比较试验发现它对皮肤和软

组织感染有疗效
。

氯苯吩嗓
、

异烟阱
、

利福

平
、

哇诺琳类或乙胺 �
‘

醇与克拉瑞西诺霉素

联合应用时
,

对艾滋病患者的 �� � 感染有

满愈效果
,

阿思西诺霉素也成功地用于治疗

艾滋病病人的 � � � 感染
。

克拉瑞 西 诺 霉

素与乙胺峪陡联合应用可治疗艾滋病病人由

鼠弓形体引起的脑炎
。

不 良反应 初期资料提示这两种药都能

被病人很好地耐受
。

常见的 不 良反 应 是 恶

心
、

腹泻
、

腹痛
。

用克拉瑞西诺霉素治疗的病

人比用红素霉治疗的病人产生较少的胃肠道

不 良反应
。

药物相互作 用 克拉瑞西诺霉素或阿思

西诺霉素的药物相互作用的报道很少
。

但已

证实克拉瑞西诺霉素能抑制肝消除药物的代

谢
。

如卡马西平和茶碱
。

当克拉瑞西诺霉素

与氢氧化铝或氢氧化镁抗酸剂或雷尼替丁联

合用药时
,

对它的生物利用度没有影响
。

先

给予西咪替定不影响阿思西诺霉素的吸收
,

先给予阿思西诺霉素也不影响艾滋病患者的

叠氮胸昔的药动学过程
。

与叠氮胸昔并用不

影响克拉瑞西诺霉素及其活性代谢物的药动

学
,

但影响叠氮胸昔的药动学
。

用法和 用量 �� � � 年 � 月�� � 批准了

克拉西诺霉素和阿思西诺霉素的 口服制剂上

市
。

克拉瑞西诺霉素批准用于咽炎
、

扁桃体

炎
、

急性上领窦炎
、

下呼吸道感染和无并发

症的皮肤和皮肤组织感染
。

克拉瑞西诺霉素

的成人剂量 口 服� �� � � 一 日两次
,

疗程 �一 ��

�
,

但流感嗜血杆菌引起的上领窦炎和慢性支

气管炎的成人剂量是 �� �� � 一日两次
。

阿思

西诺霉素的适应症包括咽炎
、

公共场所获得

性肺炎 �包括细菌引起的慢性支气管炎的加

重 �
、

皮肤组织感染和无并发症的衣原体尿道

炎或宫颈炎
。

治疗呼吸 道和皮 肤感 染 时第

一天 �� � � �
,

第二天到第五天给予 � �� � �
。

治疗沙眼衣原体尿道炎和宫颈炎时每次 ��
。

结论

克拉瑞西诺霉素和阿思西诺霉素这两种

新的大环内醋类抗生素具有胜过红霉素的优

点
,

包括生物利用 度 提高
,

对 酸更加 稳定

性
,

组织和细胞内分布 良好
,

半衰期延长可

日服一到两次
。

两药在艾 滋病人身上有不少

潜在用途
,

包括 � � � 感染和 弓形体病的治

疗
。

然而
,

这两种药物的作用还有待于通过

对更多试验结果的评价而被更好地确定
。
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尼莫地平治疗缺血性中风的临床研究

何钦 军 译 魏水 易 校

在大多数国家
,

预防缺血性中风虽然取

得了一定进展
,

但其引起的死亡率和致残率

仍很高
。

如何使中风病人康复尚有许多未解

决的问题
,

急性缺血性 中风的有效治疗仍然

是争论热点
。

血液稀释
、

抗凝剂
、

皮质激素

以及代谢激活和抑制齐�都无可争辩地证明是


