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·综述·

环泊酚是一种新型非巴比妥类全身静脉麻醉药，现

有的临床试验表明环泊酚具有起效快、恢复快、注射痛

少、效价高及安全窗宽等优势，与丙泊酚相比具有较少

发生呼吸抑制及心血管不良事件，因此，具有良好的临

床应用前景。本文就环泊酚作用机制、药代动力学及临

床应用研究进展进行综述，为临床合理应用环泊酚提供

理论依据，并对环泊酚未来的研究方向进行展望。

一、环泊酚药代动力学及药理学研究

环泊酚是中国首个自主创新 1 类静脉麻醉药，

为（R）- 构 型 异 构 体 小 分 子 化 合 物， 化 学 名 称：2-

［（1R）-1- 环 丙 基 乙 基］-6- 异 丙 基 苯 酚， 同 样 属

于 GABAA 受体激动剂。环泊酚在丙泊酚的结构基础

上加入环丙基，形成手性结构，增加了立体效应，与

GABAA 受体的亲和力约为丙泊酚 4~5 倍［1-2］。Qin 等［3］

在2017年发表的多种丙泊酚类似物的小鼠实验中发现，

环泊酚的半数有效量（median effective dose,ED50）为

1.5mg/kg, 50% 致死剂量（median lethal dose,LD50）为

9.9mg/kg，治疗指数（therapeutic index,TI）为 6.6，约

为丙泊酚的 2.4 倍，并且安全窗更宽。

Bian 等［4］在 6 名健康受试者静脉注射 14C 放射性

标记的 0.4mg/kg 环泊酚，并收集血液、尿液和粪便样本，

确定了环泊酚及其 20 种代谢物的质量平衡和主要的代

谢途径，对血浆中的主要循环代谢物进行了检测和定量，

研究了环泊酚的药效学，并对主要代谢物的潜在药理作

用进行了评估。结果表明，肝脏是环泊酚主要代谢器官，

I 相细胞色素 P450（cytochrome P450,CYP）2B6 和 II 相

葡萄糖醛酸转移酶（uridine 5’-diphospho-glucuronosyl 

transferase,UGT）为其主要代谢酶，与葡萄糖醛酸共轭

结合为环泊酚主要循环代谢产物，通常无活性，主要经

肾脏通过尿液排泄，少量经粪便排泄。该研究从环泊酚

药代学和药效学特点及安全性，证明环泊酚是一种具有

临床应用前景的全身静脉麻醉药物。

二、环泊酚临床应用研究进展

环泊酚已经获批的临床适应症包括成人麻醉的诱导

与维持，以及非气管插管手术 / 操作中的镇静和麻醉。

而根据环泊酚目前已发表的文献研究，有关其临床应用

的数据大部分来自 2020 年至 2022 年 , I-III 期临床试验，

但随着上市时间增长，麻醉医生应用环泊酚至临床的反

馈和相关研究逐渐增多。

1. 气管插管手术或操作中的镇静和麻醉

内镜诊疗是临床诊断疾病的重要手段，麻醉医生适

当应用镇静镇痛药物及维持呼吸等镇静 / 麻醉技术，不

仅能够提高患者诊疗的舒适度和耐受性，也可为操作者

提供更好的诊疗条件。目前丙泊酚为内窥镜操作的首选

镇静药物，但注射痛发生率较高，且心血管系统及呼吸

系统抑制作用较强，仍是应用于老年患者或基础病患者

的主要受限制的因素。

Teng 等［5］进行的一项多中心、非随机、丙泊酚对

照结肠镜检查 II 期临床试验，通过对比使用不同剂量

的环泊酚与丙泊酚，统计结肠镜检查的成功率和完成检

查所需的药物总剂量，观察并记录药物相关不良事件

（treatment emergent adverse events, TEAEs）如注射痛、

低血压、呼吸抑制及肌颤等的发生率及生命体征评估等，

探究完成结肠镜检查的环泊酚最佳剂量。II A 期研究发
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现，在递增环泊酚剂量 0.2~0.5mg/kg 时，与丙泊酚 2.0mg/

kg 相比，所有剂量结肠镜检查成功率均为 100%，且患

者耐受良好，IIB 期试验结果表明，环泊酚 0.4~0.5mg/

kg 诱导的镇静 / 麻醉效果与丙泊酚 2.0mg/kg 相当，安

全性相似，无严重不良反应，可作为环泊酚用于结肠镜

检查的推荐剂量。2022 年 6 月 , 发表的一项多中心、非

劣效性随机对照的 III 期临床试验，给药剂量即为环泊

酚组 0.4mg/kg，丙泊酚组 1.5mg/kg，比较二者的完成结

肠镜检查的成功率及 TEAEs 的发生情况，结果表明两

组患者深度镇静特性无明显差异，且环泊酚组 TEAEs

发生率显著低于丙泊酚组［6］。由此可知，在结肠镜检

查中环泊酚给药剂量 0.4mg/kg，可基本满足操作需要，

与等效剂量的丙泊酚无明显差异，且 TEAEs 的发生甚

至优于丙泊酚。

纤维支气管镜技术为另一常见的内窥镜操作，是诊

断和治疗肺部疾病的重要临床手段。Luo 等［7］进行的

一项多中心、双盲、随机对照丙泊酚的非劣效性研究

显示，环泊酚、丙泊酚给药剂量分别为为 0.4mg/kg 和

2mg/kg 时，行纤维支气管镜检查的成功率均为 100%。

环泊酚组的患者完全清醒时间和离监护室时间略长，但

TEAEs 发生率，如低氧血症、低血压及心律失常等，均

低于丙泊酚组。该研究表明，在行纤支镜检查的患者中，

环泊酚同样具有丙泊酚的镇静及麻醉作用，具有良好的

安全性及临床应用前景。

2. 全身麻醉诱导和维持

有研究表明，环泊酚用于气管插管全身麻醉诱导及

维持亦具有较好的有效性和安全性。一项评估单次静脉

注射环泊酚在短时间行全身麻醉诱导的耐受性的 I 期临

床实验，给药剂量范围在 0.4~0.9mg/kg 时，患者耐受性

良好，表现出快速起效和迅速恢复的特性，安全范围较

宽［8］。

有研究者在 2021 年 , 发表的一项有关环泊酚安全性

的 I 期临床试验结果显示，在健康成人受试者中，环泊

酚 0.4~0.6mg/kg 与丙泊酚 1.5~2.5mg/kg 产生的麻醉作用

相当，恢复时间相近，且二者 TEAEs 无明显区别［9］。

随后 Wang 等［10］进行的一项随机、双盲的 3 期临床研究，

将 176 例患者随机分为两组，诱导剂量分别为环泊酚组

0.4mg/kg，丙泊酚组 2.0mg/kg，结果显示，两组麻醉诱

导成功率均为 100%，表明环泊酚诱导成功率不劣于丙

泊酚，且几乎无注射痛，同时环泊酚诱导成功时间与丙

泊酚相当，说明环泊酚效价更高，TEAEs 发生率更低，

尤其是心血管不良事件显著低于丙泊酚，血压和心率升

幅较小。这表明环泊酚可能比丙泊酚更适用于老年患者

及合并基础疾病患者的麻醉诱导，因为不会引起明显的

血流动力学波动。

Hu 等［11］评估了健康受试者长时间持续输注环泊酚

的药效和药代动力学特性及安全性，首先快速推注环泊

酚组 0.4mg/kg，丙泊酚组 2mg/kg，2min 内输注完成，

然后持续 12h 以注射速度为环泊酚组 0.4 mg·kg-1·h-1，丙

泊酚组 2 mg·kg-1·h-1，在注射期间留取血液标本测定血

药浓度。结果显示两组安全性和耐受性相同，药效动力

学参数相似，且环泊酚组显示长时间 TEAEs 发生率更

低，表明环泊酚同样适于作为长时间麻醉维持用药，与

丙泊酚相比具有良好的安全性和有效性。

3. 重症监护室镇静

镇静是 ICU 患者治疗过程中的重要环节，适度的镇

静可以提高患者舒适度，减轻患者应激反应及机械通气

时人机对抗，增加患者对各种操作的的耐受性，降低机

体负荷，保护器官功能。Liu 等［12］进行的一项多中心、

随机、II 期临床试验，评估环泊酚在 ICU 行机械通气的

患者中长时间镇静的安全性和有效性，将 39 例患者按

环泊酚组：丙泊酚组 2:1 的比例随机分组，环泊酚组起

始剂量为 0.1~0.2mg/kg 持续 0.5~5.0min，之后维持剂量

为 0.3 mg·kg-1·h-1，调整区间为 0.06~0.8 mg·kg-1·h-1；丙

泊酚组起始剂量为 0.5~1.0 mg/kg 持续 0.5~5.0 min，之

后维持剂量为 1.5 mg·kg-1·h-1，调整区间剂量为 0.3~4.0 

mg·kg-1·h-1，维持 6~24 小时。结果表明二者镇静依从性

值中位数相等，镇静期间 TEAEs 发生率差异无统计学

意义，血药浓度时间曲线也无明显差异，证明了环泊酚

应用于 ICU 行机械通气患者中，同样具有优于丙泊酚

的镇静效果。

4. 老年患者的环泊酚使用

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，以及是否有必要调整老年患者的给药剂量，该

研究将 24 例 65~73 岁的老年受试者，随机分为三个相

等的组别，分别接受剂量为 0.2、0.3、0.4mg/kg，根据

MOAA/S 评分和 BIS 值等，评估环泊酚的临床效果和安

全性，并计算药代动力学参数。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 0.3mg/kg 和非老年组给药剂量 0.4mg/kg 具有相同

的临床效果，因此老年患者可选择 0.3mg/kg 环泊酚的

给药剂量应用于临床。

三、展望
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目前环泊酚用于普通患者麻醉诱导和维持的安全性

及有效性已得以证实。环泊酚快速起效和快速代谢的药

代动力学曲线，使其临床应用更加可控，可以广泛应用

于各类手术和检查患者。作为一种新型药物，由于相关

的大型研究仍较少，药物使用时面临的风险相对更大，

需要麻醉医生在临床应用时更加小心谨慎。同时仍有极

大的领域亟待探索，如与其它镇静药物相比，环泊酚对

心血管功能抑制作用较弱，使其在心脏手术、神经外科

手术、移植类手术及危重症患者手术中应用，可能存在

较好的应用前景，在麻醉诱导和维持是否具有优于丙泊

酚的临床效果，以及是否更有利于围术期血流动力学的

稳定，还有待进一步研究。
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