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疏 水 性 药 物 的 鼻 腔 给 药 进 展

济 南军区卫生学校药化教研室 普少云

以往鼻腔给药主要是用以 治疗 鼻 部 疾

病
,

而起不 到全身性用药的 目的萝研究鼻腔

用药途径是近年发展起来的一个新课题
。

鼻

腔用药可使胃肠道吸收不 良的药物 增 加 吸

收
,

生物利用度低的药物
,

避免肠肝的首过

作用
。

通过鼻腔局部给药可达到全身性用药

的 目的
,

因而越来越引起了人们的重视 �‘�
。

现将鼻腔用药的原理及疏水性药物与鼻腔粘

膜的吸收的最近进展综述如下
。

鼻腔用药的机理
几

鼻腔独特的药物吸收途径是与其粘膜的

生理状况和粘膜下的血管分布等分不开的
。

鼻腔
、

起于鼻内孔
,

鼻腔各壁上均有粘膜
,

在某些突出部位的粘膜可厚达 �
‘

� �
,

其 中

有丰富的 由静脉血管组成的海绵状组织或海

绵休
,

并有丰富的 含血腔隙 �� � ,

鼻腔 上 部

粘膜 比鼻腔底部和各鼻窦内粘膜厚
,

且血管

密集
,

因此鼻腔上部粘膜是药物吸收的主要

区域 �“玩 很多药物能很快被吸收进入
,

体 循

环
,

见效较快
,

生物利用度好
,

·

有些药物鼻

腔给药后可与静脉 注射相似
,

生物利用度可

高达 � �� � �‘ �
。

许多动物实验研究 结 果 表

明
,
口服吸收 良好的某些药 物 �如水杨酸和

布可龙等 �
,

鼻腔粘膜对其吸收的效果与静脉

注射相当 �
而 口服 吸收不 良的某些药物 � 如

磺带青霉素
,

头抱霉素 � 和胰岛素等 �
,

鼻

腔粘膜则吸收 良好 �� 
。

疏水性药物的鼻腔给药

疏水性药物鼻腔用药吸收 良好
,

鼻腔给

药是一种有效的途径
。

� �� ���
� � �
等的研究

证明了这一点 川
。

他选择了平均年龄 �� 岁
,

平均休重� �公斤 的健康男性 � 人为实验者
,

腾机分为鼻腔给药
、

」

舌下给药和 口服给药三

个组
, � 名接受 亲水性药物关多心安 � � � �

� �
�

� ,
� � , � � � 二 �

�

� � � �
‘ � � � 名 接 受 疏

水 性 药 物 心 得 舒 � � � � 二 �
�

� ,
� 。� � 。 �

� �
·

� � �
, �

。

表 � 不同给药途径的 用药剂量

一
� � 口� � � � � � � � � � � , � � � �

一
�

�

一� � � � � � , � � 口尸, 细间� , 尸叭 � � � � � � �

� 口月及 否
�

下 皇 内

尖爹
,

公女 � 油 � �
�

� � � � � �� � 二

�

。 得 衬 ⋯‘� � � � “�� � ‘��� � ”
� 一 � 一

二
, 一 � � � � � � , , � � � �

�
,
� , 尸月 � � � � � 月 � � � � � �

’

通宵禁食后�� � � �水送服
。

‘ ’

溶解在。
�
�� �甲基纤维素凝胶�

一

扫 � � 哎。� � �
�‘

� � � �� � �
,

用小注射器注入病人鼻内
。

每个实验间隔两周
。

给药后按一定时间

间隔取血液标本
,

分离血清
,

用� �� �法测

定
,

心得舒最大波长为 ���� 。 ,

美多心安为

�� �� �
。

未知药物浓度从检测曲 线 上 可 查

出
。

进行数据处理时
,

每一名实验者的消除

速度常数� �� 和药量在曲线末端用线性 回归

方程计算
� � � 。和� � � �按梯形法计算

。

两

种药物的人体实验
,

分别取一名实验者三种

不同给药途径的血清药一时曲线见 图 �
,

图

�
。

由图 �
、

� 可见
,

心得舒鼻腔给药后
,

很快被吸收
,

数分钟即可达到最 大 血 药浓

度
,

明显优于其它两种给药途径
。

而美多心

安鼻腔给药后吸收情况尚不如其它两种给药

途径
。

二种药物三种不同给药途径�值的变 化

见图 �
、

�
。

由图 �
、

� 可见
,

美多心安三种给药方

法 �值无甚区别
�
而心得舒的�值有显 著 差

异
,

鼻腔给药明显高于其他二种给药方法
。

由表 � 可见
,

美多心安的各项参数区别
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不大 � 而心得舒鼻腔用药后吸收最快
,
� �� � �

值出现时间鼻腔用药在 �� � �� 之内
,

舌下用

药 � � � �
,
口服用药 � 一 �

�

� �
,

有极显 著

差异 � � � �
�

� � �  �
,

‘

� � � � 值 出现时间快
,

表明药物被鼻腔纤 毛清理前 已被 鼻 粘膜 吸

收
。

鼻腔用药后 的 平 均 留 时 �� � � � 为

�
�

�� �
�

� �
,

比舌下和 口服时间短 � 平 均 吸

收时间 � � � � � 为 。一 �
�

� �
,

也短 于 舌下

和口服
。

亲水性药物美多心安鼻腔用药或舌下用

药相关于 口服用药
,

其生物利用度未发现显

著改善
,

因此很明显美多心安主要被 胃肠道

所吸收
,

几乎不能被鼻或舌下粘膜所吸收
,

鼻腔用药后
,

美多心安甲基纤维素凝胶被鼻

腔纤毛清理 系统在约 �� � 玩内送到咽部
,

逐

渐被吞噬
。

而疏水性药物心得舒鼻
�

腔用药后

则显示 出较高的生物利用度
,

表明几乎完全

被鼻粘膜吸收
,

且吸收速度很快
,

并不受鼻

腔纤毛清理作用 的影响
。

口服用药后的生物

利用度很小
,

主要因为肠一肝首次通过效应

而被代谢掉约�� �
。

这进一步证明鼻腔用药

是可以防止首次通过效应的发生
。

鼻粘膜可

能是疏水性药物吸收 的重要途径
。

另一种硫水性药物心得安鼻腔用药后
,

药物可以很快被吸收进入 体循环
,

约 � � ��

即可达到最大
�

血药浓度
,

药一时曲线基本和

静脉注射给药后药一时曲线重合
,

说明药物

绝大部分被吸收
,

生物利用度接近� �� � �”》

由表 � 可见
,

心得舒
、

心得安鼻腔用药

后显示出很高的生物利用度
,

而美多心安则

很低
,

史进一步说明疏水性可能是鼻腔粘膜
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表 � 由 血 清 药一时 曲 线 算 出 的 参 数
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表 3 三 种 日一阵 滞 剂 的 重 要 参 数
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通路中的一个霓要因素
。

结 语
‘

疏水性药 物心得舒和心得安与亲水性药

物美多心安相比
,

表明前者鼻腔粘膜吸收快
,

且完氮 并提高了药物的生物利用度
。

为使

药物尤其是疏水性药物在临床上更好地发挥

其药理作用
,

提供了又一个有效
、

可靠的给

药 途径
。

对疏水性药 物的鼻腔吸收的机理

待进一步探讨
。
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