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：中枢兴奋药 中枢兴奋药是一类能选择性地兴奋中枢神经系

统，提高其机能活动的药物。根据它们对各中枢部位兴奋作

用的选择性不同可分为三类：①主要兴奋大脑皮层的药物，

如咖啡因等。②主要兴奋延脑呼吸中枢的药物，如尼可刹米

等。③主要兴奋脊髓的药物，如士的宁等。后者因毒性大，

易致惊厥，无临床应用价值，现仅作为实验工具药使用。这

种分类是相对的，随着剂量的增加，中枢作用部位也随之增

大。过量可引起中枢各部位的广泛兴奋而引起惊厥，故应严

格控制剂量和给药间隔。☆ ☆☆☆考点2：咖啡因 咖啡因即

咖啡碱，系由咖啡或茶叶中提得的一种生物碱，属黄嘌呤类

。 【药动学】 口服、直肠或非肠道给药均能迅速吸收，吸收

后可迅速到达中枢神经系统，亦可见于唾液、乳汁中。在肝

内代谢，代谢产物由肾排出。 【药理作用】 1．中枢神经系

统。咖啡因兴奋中枢神经系统的范围与剂量有关，小剂量

（50～200mg）口服时，能兴奋大脑皮层，表现为振奋精神，

思维活跃，减少疲劳，消除困倦，提高工作效率，并提高对

外界的感受性。剂量加大（200～500mg）时，可引起精神紧

张、手足震颤、失眠和头痛等症状。注射300～500mg能直接

兴奋呼吸中枢，使呼吸中枢对CO2的敏感性增加，呼吸加深

加快，换气量增加。特别是因疾病或药物（如巴比妥类或吗

啡）中毒而引起呼吸抑制状态时，作用更明显。同时也兴奋

延脑血管运动中枢和迷走神经中枢，使血压升高，心率减慢



。更大剂量可兴奋脊髓，使反射亢进。中毒量可引起惊厥。

2．心血管系统。大剂量咖啡因对心血管有直接作用，使心率

加快，心肌收缩力增强，心输出量增加。直接松弛外周血管

平滑肌，使血管扩张，外周阻力降低。但此作用往往因兴奋

迷走神经中枢及血管运动中枢而被掩盖，无治疗价值。但却

使大脑小动脉收缩，脑血管阻力增加，脑血流量减少，可与

解热镇痛抗炎药合用，治疗脑血管扩张所致头痛。 此外，咖

啡因还可舒张支气管平滑肌，并有利尿及刺激胃酸分泌作用

。 【临床应用】 临床主要用于解救因急性感染中毒，催眠药

、麻醉药、镇痛药中毒等引起的呼吸、循环衰竭。与麦角胺

配伍可治疗偏头痛。与解热镇痛药配伍治疗一般性头痛。咖

啡因可收缩脑血管，减小脑血管搏动幅度而增强药物的止头

痛作用。 【不良反应】 不良反应少见，较大剂量可引起激动

、不安、失眠、头痛、心悸、恶心、呕吐；过量可引起惊厥

。特别是乳婴儿高热时易致惊厥，应避免使用含咖啡因的解

热复方制剂。 【禁忌证】 因增加胃酸分泌，消化性溃疡病患

者不宜久用。孕妇慎用。☆ ☆☆☆考点3：哌甲酯（利他林

） 【药动学】 哌甲酯一次口服2h达血药峰浓度。首关效应明

显。脑内浓度超过血浆浓度，与血浆蛋白结合少，作用可维

持4h左右。在体内迅速代谢，代谢产物哌甲酯酸从尿中排出

，占给药量的80%，少量见于粪便中。t1/2为2h。 【药理作用

】 本品系人工合成的苯丙胺类衍生物。有温和的中枢兴奋作

用，其精神兴奋作用强于运动兴奋，能改善精神活动，振奋

精神，消除睡意及疲乏感。大剂量也能引起惊厥。对儿童多

动综合征也有效。多动综合征可能由于脑干网状结构上行激

活系统内去甲肾上腺素、多巴胺、5-羟色胺等递质中某一种



缺乏而引起，哌醋甲酯可促进这类递质释放。可作为中枢抑

制药过量引起的昏迷和呼吸抑制的急救药，也可用于麻醉后

短期恢复（苏醒剂）和小儿遗尿症。 【临床应用】 主要用于

对抗巴比妥类和其他中枢抑制药中毒引起的昏睡与呼吸抑制

；因本品兴奋大脑皮层，可使皮层处于较活跃状态，易被尿

意唤醒，可用于发作性睡病和小儿遗尿症；对儿童多动综合

征也有效，该病可能由于NA、DA、5-HT等递质的某一种缺

乏所致，本药能促进这类递质的释放，可使50%～75%的患儿

控制多动，使其注意力集中，自制力增强，学习能力提高，

但应在医生指导下使用。 【不良反应】 治疗量时不良反应少

，儿童长期应用可产生食欲减退、失眠，偶见腹痛、心动过

速等。大剂量时可使血压升高、头痛、眩晕，甚至惊厥。 【

禁忌证】 高血压、癫痫患者禁用。不能与升压药或抗抑郁药

合用。长期反复应用可产生依赖性和耐受性。 100Test 下载频

道开通，各类考试题目直接下载。详细请访问

www.100test.com 


