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〔� 〕李宗周
�

现代血液净化疗法
,
�� � �

,

湖北科

学技术出版社

〔� 〕谢相主编
�

透析疗法
,
� � � � � 似

,

上 丫哥科学

技术出版社

防治运动病新药一膜控释型东食若碱贴片

空军南京医院 陶纪值

东食若碱作为抗�一胆碱能受体药物早

已用于临床
。

该药具有解除平滑肌痉挛
、

改

善微循环
、

抑制腺体分泌
、

解除迷走神经对

心脏的抑制
、

散大瞳孔
、

兴备呼吸中枢等作

用
,

临床应用甚广
、

抗运动病为其主要用途

之一
。

其抗运动病作用可能和抑 制 前 庭 神

经
、

大脑皮层和 胃肠运动有关
,

属抗运动病

疗效较好的药物之一
。

但常规剂型存在的副

作用如疲劳
、

口干
、

视力模糊
,

剂量大时甚
·

至会产生精神错乱
、

幻觉
,

且有效作用时间

较短 �半衰期为 �
�

�� 小时�
,

影 响了作为抗

运动病药物的临床应用
。

为减少副作用
、

开

拓其临床应用新前景
,

我们用一年零七个月

的时间研制成功了新的剂型一一膜控释型东

莫若碱贴片 �以下简称
“贴片

” �
。

一
、 “贴 片” 的结构与特点

� 贴片
,,
为面积 �

�

�� �
么 ,

厚 � � �协� 的

圆形薄片
,

共有背衬层
,

贮库层
、

控释层
、

压敏胶层和保护层五层结构 �由涂塑铝箔
、

高分子聚异丁烯
、

低分子聚异丁 烯
、

矿 物

油
、

乙烯一醋酸乙烯共聚物等制成�
。 “贴

片
”
属经皮治疗系统制剂

,

具有恒速释药
、

作用时间长
、

副作用小等特点
。

本药离体皮

肤实验
,

测得恒速释药速率为每小时 �
�

� �林�

� 片
,

持续 �� 小时
。

二
、

临床验证与结果
“
贴片

”
先后经过飞机

、

汽车
、

转椅和

舰艇四种方法临床验证
,

共有� �� 名志 愿 者

受试
。

飞行验证 � �� 名志愿者受试
,

三 架 运

五型飞机在 � �� 米高度
,

以中
,

上等强 度 颠

簸
,
上升下降� � � 米�秒

,

左右坡度� ��
、

俯仰加速度 � 米� 秒
”

的条件下
,

以 � �� 公里

� 小 时航速飞行 �� 架次
。

验证结果
�

恶心
、

呕吐
、

头晕
、

面色苍白
、

冷汗等症状的有效

率分别为� �
�

� �
、 � �

�

� �
、

� �
�

� �
、

� �
�

� �

和��
�

� �
。

汽车验证 以 � �� 名确有晕车 史 者

为受试对象
,

验证结果表明
�

上述五项症状

的平均出现率实验组为��
�

��  
。

对照 组 为

� �
�

��  
,

有显著差异
。

舰艇验证的条 件 为

风级
� � 一 � 级

、

浪级 � 级海况以上
,

航速

最大时为�� 节
,

顶浪与侧浪时为 �� 节
,

在 风

浪中航行时舰体倾斜 �� � �� 度
,

航行时间 ��

小时
。

验证结果
�

实验组发病率 ��
、

�� � �� �

名�
,

对照组 �� �名� 发病率� �
�

� � � � 以

往在类似条件下运动病发病率在�� �以上 �
。

� �� ��� �
�
加速度耐力的临床验证采用贴

“贴

片
” 与不用

“
贴片

” 的 自身前后对照方法
,

验证结果
�

前者运动病发生率为��
�

��  
,

后

者上升到� �
�

�� �
,

充分显示出 ,’�� 占片
” 的

防治运动病效果
。

上述试验时受试对象均有

明确的入组条件与剔除条件
、

均设立实验组

与对照组
,

并以随机方法分组和给药
,

对运

动病的观察指标和方法进行了标准化处理
,

因此验证的结果科学
、

可靠

三
、

规格
、

剂量
、

用法 与有效时间

“
贴片

”
按所含东食若碱剂量不同分两

种规格
,

即 �
�

� � � � 片
、

�
�

�� � �片
。 “ 贴

片
”
应于乘坐车

、

船或飞机前 � 一 � 小时
,

或于旅行前一天晚上贴于耳后乳突部
,

其有

效作用时间可达�� 小时
。

实为空中运输
、

装

甲运兵
、

舰船作战和民用旅游的防治运动病

良药
,
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四
、

禁忌症及注意 事项

禁忌症
�

东良若碱过敏病人
、

哺乳期妇女

禁用
。

青光眼
、

肠梗阻
、

幽门梗阻
、

由前列

腺疾病等引起的排尿困难及孕妇慎用
。

不 良反应及注意事项
� “贴片

” 属透皮

吸收系统
,

为恒速释药
,

避免了口服或注射

给药后出现的副作用
,

仅极少数病人贴药后

稍感口 渴
,

疲倦
、

脉搏徐缓
,

个别病人皮肤

粘贴处在 � � � 天时有痒感
,

揭去
“贴片

”

后 自行消失
。

若 有明显不良反应
,

应立刻去

除贴片并洗净粘贴处
。

本药速释时间需 � �

� 小时
,

临时用药效果不佳
。

新 型 钙 拮 抗 剂 节 普 地 尔 评 介

南京军区卫生学校

山东武城县卫生局

许榕椿 苏开仲

许世 民

节普地尔 �双苯 毗 乙 胺
,
� � � � �� ���

� � � �年由法国合成
, � � � �年在法 国 开 始 上

市
,

及至� �  !年仅法国就己用本品治疗心绞

痛患者 � 万余例 � 美国也于 � � � �年开始对本

品抗心绞痛的作用进行 了大量的临床研究
。

一
、

药理学

节普地尔主要作用于心肌的慢通道
,

能

扩张周围血管和冠状血管
,

与其 它钙拮抗剂

类似 的作用是能在动作电位 的时程中
,

有效

地阻止 ���
�

透过细胞膜而进入慢通道
,

而不

同的是本品还能影响�
� �

运动 �快通道 � 和

�
十

的运动
,

从而使心肌的动作电位时程 延

长
。

此外本品的脂溶性较高
,

能在细胞内保

持较高的浓度
,

从而增强细胞内� ��
‘

释放的

阻滞作用
。

血流动力学的研究显示
,

本品能

减慢心率
、

降低心肌收缩力
、

增加冠脉血流

量
,

从而减少心肌氧的需求与供给
。

二
、

药物动力学

本品口服吸收完全
,

食物可降低本品的

吸收率
,

但不减少其吸收程度
。

口服时的生

物利用度因存在首过效应的影 响
,

故 仅有

��  
。
口服一剂量后在 � � � 小时内血浆浓

度达高峰
,

而静注给药 �� 分钟后血浆浓度达

高峰
。

本品的表观分布容积为 � � � � �
。

治

疗作用 的有效浓度为� �� � � 。。� � � � � �
,

当

血浆浓度到达 � � ��� � � � � 时
,
其蛋自结合

程度降低
,

游离浓度增加
。

本品的代谢途径

主要是芳香族的经基化
、

异丁基和脂肪族的

经基化
,

代谢产物主要经尿和粪 便 中排 泄

�主要代谢产物为 �
一

经基双苯毗 乙 胺 �
。

本品的血浆半衰期为� � �
。

三
、

药物的不 良反应

本品耐受性良好
,

不良反应较少见
,

且

较轻微
,

主要为腹泻
、

便秘和恶心等胃肠道

反应 � 少数出现头痛
、

头晕
、

震颤等神经系

统症状
、

一般不必停药
。

本 品与利尿剂
、

洋地黄类等并用可使其

血清浓度增高
,

又可能导致低血钾和低血镁

等不良反应
。

四
、

药物相互作用

本品与利多卡因
、

奎尼 丁
、

普 鲁 卡 因

胺
、

普蔡洛尔
、

甲基多巴
、

速尿
、

地高辛
、

双氢克尿唾
、

水杨酸盐类并 用
,

其 疗 效 降

低 , 而异搏定
、

硝苯毗吮
、

硫氮草酮
、

双异

丙毗胺和华法令与本品并用
,

可使其血浆游

离浓度增加
,

从而使治疗效应增加
。

五
、

小 结

节普地尔为一种抗心绞痛的钙通道阻滞

剂
,

副作用少见
,

主要表现在胃肠道系统和

中枢神经系统
。

本品半衰期较长
,

可每日用

药一次
。

本品有着独特的血流动力学和电生

理效应
,
与其他卜阻滞剂不同的是

,

能改善


