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【摘要】 　 环泊酚是作为我国首个自主研发的 I 类创新静脉麻醉药,其在丙泊酚核心结构的基础上,侧链增加了一个环丙

基,这个关键结构的加入增加了其空间效应,降低了母体结构的亲脂性,取代加成也打破了原有结构的对称性,形成手性中

心,生成立体选择性产物。 这些变化导致环丙酚比丙泊酚具有更高的受体亲和力。 同丙泊酚相比,环泊酚具有静脉注射痛发

生率低、呼吸抑制轻、血流动力学影响小等特点,有望成为临床镇静剂的新选择。 本文综述了环泊酚的相关药物特性和近期

的研究进展,可为临床安全用药提供参考。
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　 　 环泊酚是一种新型 2,6-二取代苯酚衍生物,为
丙泊酚的类似物,具有经典短效静脉麻醉药(丙泊

酚)的药理特性,作用机理与丙泊酚相同。 但因其

结构上的差异,相较于丙泊酚,环泊酚与 γ-氨基丁

酸型 A(GABAA)受体的结合力比丙泊酚高 4 ~ 5
倍[1],使其能在较低剂量下达到与丙泊酚相同的镇

静和麻醉效果,且具有静脉注射痛发生率低、呼吸

抑制轻、血流动力学影响小等特点。 本文就环泊酚

近期临床应用与研究进展作一综述,为临床的安全

用药提供理论依据。
1　 环泊酚的作用机制

我国首个自主研发的 1 类创新静脉麻醉药环泊

酚综合了以前经典短效静脉麻醉药的优点,摒弃了

一些传统麻醉药品在临床使用过程中发现的不足

之处,在丙泊酚核心结构的基础上,侧链增加了一

个环丙基,正是这个关键结构的加入增加了其空间

效应,降低了母体结构的亲脂性,取代加成也打破

了原有结构的对称性,形成手性中心,生成立体选

择性产物[2]。 这些变化导致环泊酚与丙泊酚相比

具有更高的受体亲和力,使其能在较低剂量下达到

与丙泊酚相同的镇静和麻醉效果,且具有静脉注射

痛发生率低、呼吸抑制轻、血流动力学影响小等特

点。 此外,环泊酚与丙泊酚的 s-异构体相比,r-对映

体对 GABAA 受体具有更好的立体选择性[3],并且

比 s-异构体更有效。 同时,因其结构的差异也导致

环泊酚作用靶点增多,其可通过竞争性结合 GABAA
受体[4]氯离子通道中两个竞争性结合靶点 TBPS 和

TBOB,具有较高选择性,且与 GABAA 受体的亲和

力约为丙泊酚的 5 倍,结合后触发氯离子内流。 氯

离子的流入可通过增加细胞内氯离子浓度,进一步

激活 GABAA 能神经元,达到中枢神经抑制,产生镇

静和麻醉作用,从而引起神经细胞膜的超极化,环
泊酚主要通过肝脏代谢,Ⅱ期 UDP-葡萄糖醛基转移

酶(UGTs)和Ⅰ期 CYP2B6 是环泊酚的主要代谢酶,
其在体内迅速氧化或与葡萄糖酸和硫酸结合,代谢

产物并不活跃,但由于是创新型麻醉药物,其具体
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麻醉机制仍需进一步深入研究。
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2　 环泊酚在临床麻醉中的应用

2． 1　 环泊酚在内镜检查中的应用　 随着时代的进

步以及科学的发展,舒适化医疗也逐步渗透进我们

的生活当中。 丙泊酚是烷基酚类短效静脉麻醉药,
但随着该麻醉药物在临床上的广泛使用,其缺点在

临床应用中也逐渐显现,其对呼吸、循环均有一定

的抑制作用,且存在明显注射痛[5]。 环泊酚因其特

殊结构,能在较低剂量下达到与丙泊酚相同的镇静

和麻醉效果,同时能有效减轻呼吸抑制、静脉注射

痛的发生率以及对血流动力学的影响,更适用于麻

醉镇静和无痛诊疗,随着各国学者的陆续试验和研

究,环泊酚目前在中国被批准用于非气管插管手术

中的镇静、全身麻醉的诱导和维持以及重症监护期

间的镇静。
2． 1． 1　 胃镜检查　 虽然丙泊酚是目前消化道内镜

术的常用药物,但是关于安全性和适应症仍存在争

议。 在一项对胃镜检查术老年患者的试验结果表

明,环泊酚 0． 2 mg / kg 在老年患者胃镜检查中能提

供和丙泊酚 1 mg / kg 相似的镇静效果,诱导时间和

苏醒时间相当,低血压、呼吸抑制及注射痛等不良

反应更少[6]。 张俊伟等[7] 分别采用环泊酚、丙泊酚

用于无痛胃镜检查,研究发现环泊酚组注射痛发生

率为 2% ,丙泊酚组注射痛发生率为 50% ,环泊酚组

不良反应发生率显著低于丙泊酚组,因此环泊酚在

无痛胃镜麻醉中的应用价值高,减少注射痛,提高

患者的舒适度,有利于减少并发症的发生。
2． 1． 2　 肠镜检查　 在一项多中心、非随机、阳性对

照 IIa 期临床试验中,0． 2 ~ 0． 5 mg / kg 环泊酚组和

2． 0 mg / kg 异丙酚组结肠镜检查成功率为 100% ,所
有剂量均安全且耐受性良好。 后续的 IIb 期也是一

项双盲、多中心临床试验比较环泊酚 0． 4 mg / kg、
0． 5 mg / kg 或丙泊酚 2． 0 mg / kg,所有剂量组均再次

确认 100%的成功率。 镇静和麻醉相关不良事件发

生率在丙泊酚 2． 0 mg / kg 组最高,其次是环泊酚 0． 5
mg / kg 组,环泊酚 0． 4 mg / kg 组最低[8],因此环泊酚

在临床中具有广泛的推广价值。 另一项多中心、非劣

效性试验中,研究表明在结肠镜检查成功率上,0． 4
mg / kg 环泊酚成功率不低于 1． 5 mg / kg 丙泊酚成功

率。 环泊酚组呼吸相关 ADR(包括呼吸抑制、呼吸暂

停和低氧血症)的总体发生率明显低于丙泊酚组[9]。
2． 1． 3　 支气管镜检查　 一项纳入了接受光纤支气

管镜检查患者的多中心、双盲、随机、非劣效性、平
行组试验显示,在接受支气管镜检查的患者中环泊

酚 0． 4 mg / kg 表现出与丙泊酚 2． 0 mg / kg 相当的麻

醉 /镇静作用,且注射时疼痛发生率较低[10]。
在另一项纤支镜检查的试验中,92 例接受纤维

支气管镜检查的患者中比较 2． 0 mg / kg 环泊酚或

3． 1 mg / kg 丙泊酚的效果,试验证明环泊酚-芬太尼

组患者重复纤维支气管镜检查的意愿以及患者和

内镜医生的满意度均显著高于丙泊酚-芬太尼组。
与丙泊酚-芬太尼组患者相比,环泊酚-芬太尼组患

者的血流动力学更稳定、最低氧饱和度更高、注射

时疼痛的发生率显著降低。 实验表明环泊酚-芬太

尼组在软式支气管镜检查的成功镇静方面不劣于

丙泊酚-芬太尼组[11]。
2． 2　 环泊酚在 ICU 的应用 　 就危重病患者而言,
尤其是需要行气管通气的患者,镇静镇痛就显得尤

为重要。 一项多中心、开放标签、随机、丙泊酚阳性

对照的 II 期试验显示,在 39 例接受机械通气的中

国重症监护病房患者中,环泊酚和丙泊酚的平均镇

静依从时间值的中位数、低血压和窦性心动过缓的

发生率差异无统计学意义。 因此,对接受机械通气

的中国重症监护病房患者而言,环泊酚与丙泊酚相

当,均具有良好的耐受性和镇静疗效[12]。
2． 3　 环泊酚在老年患者中的应用　 在对老年患者

进行麻醉时,由于老年患者各器官功能退行性改

变[13],麻醉药物的分布与代谢发生变化[14],其使用

剂量及安全性亦需要进一步评估。 Li 等[15] 研究了

剂量和年龄对环泊酚药代动力学特性和安全性的

潜在影响,结果表明,老年组药物相关不良反应发

生率略高于非老年组,老年受试者给药剂量 0． 3
mg / kg 和非老年组给药剂量 0． 4 mg / kg 具有相同的

临床效果,因此老年患者可选择 0． 3 mg / kg 环泊酚

的给药剂量应用于临床。
2． 4　 环泊酚在全身麻醉中的应用　 麻醉领域一直

在寻求理想的镇静药:快速起效、有效镇静、安全指

数高、副作用小,目前丙泊酚还是应用最为广泛的

全身麻醉静脉用药。 一项多中心、随机、双盲 III 期
试验显示,0． 4 mg / kg 环泊酚的麻醉诱导成功率、
BIS 变化模式相似,但注射痛发生率明显低于丙泊

酚 2． 0 mg / kg,血压及心率升高等影响较小,在诱导

期间可以提供更好的理想镇静水平[16]。 Zeng 等评

估了环泊酚用于择期手术患者全身麻醉诱导和维

持的有效性和安全性[17]。 环泊酚组、丙泊酚组及

“丙泊酚+环泊酚”三组患者的麻醉诱导和维持成功

率均为 100% ,在维持期,麻醉医师对接受环泊酚的

患者的满意度评分与丙泊酚相当,但在诱导期,麻
醉医师对接受环泊酚的患者的满意度评分趋于更

高。 环泊酚应用于全身还在初步阶段,还有待进一

步多中心、大量本的研究和有限数量的临床研究。
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3　 小结和展望

环泊酚应用于临床研究结果显示,其有和丙泊

酚相同的镇静作用,且注射痛发生率更低,循环系

统和呼吸系统不良反应更少,拥有更为稳定的血流

动力学表现,与丙泊酚相比[18 ~ 20],环泊酚使用安全

范围更宽,安全性能得到提升,满意度和舒适度也

优于丙泊酚。 从临床麻醉角度来看,其对于老年患

者的麻醉管理更为友好[21,22]。
因此与丙泊酚相比,环泊酚使用后相关不良反

应较小,安全性得到了有效提高,目前虽仅用于各

种内镜检查中的镇静以及全身麻醉诱导和维持,但
因其使用过程中明显的优势体现,环泊酚用于妇科

门诊手术的镇静及麻醉适应症的上市申请已获

NMPA 受理,期待这款 I 类新药可以造福更多病患。
但目前尚无环泊酚在 18 岁以下患者、孕妇和哺乳期

妇女中的临床研究资料,临床医生在考虑使用环泊

酚时必须评估孕妇的益处和风险;哺乳期服用此药

期间,女性应停止哺乳。 鉴于丙泊酚输注综合征首

次在儿科患者中报道,在其使用和剂量得到充分验

证和批准之前,不建议将环泊酚用于儿科患者的镇

静和麻醉[23,24]。 因其独特的优势,环泊酚在未来的

舒适化医疗中使用会更加广泛。
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