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药(考前辅导) 了解局部麻醉药的药理作用特点。 局部麻醉药

是一类局部应用于神经末梢或神经干周围的药物，能暂时、

完全和可逆性地阻断神经冲动的产生和传导，在意识清醒的

条件下，使局部痛觉暂时消失。对各类组织都无损伤性影响

。 【药理作用】 1．局麻作用及作用机制局麻药对任何神经

都有阻断作用，对任何刺激不再引起除极化。局麻药在较高

浓度时也能抑制平滑肌和骨骼肌的活动。 局麻药对神经、肌

肉的麻醉的顺序是：痛、温觉纤维gt.中枢抑制性神经元gt.植

物神经gt.心肌（包括传导纤维）gt.胃肠平滑肌gt.骨骼肌。 局

麻药作用于神经细胞膜Na 通道内侧，抑制Na 内流，阻止动

作电位的产生和传导。进一步研究发现，局麻药与Na 通道内

侧受体结合后，引起Na 通道蛋白质构象变化，促使Na 通道

的失活状态闸门关闭，阻滞Na 内流，从而产生局麻作用。 2.

吸收作用:局麻药的毒性反应。 （1）中枢神经系统:先兴奋后

抑制，初期表现为眩晕、烦躁不安、肌肉震颤。进而发展为

神志错乱及全身性强直-阵挛性惊厥。最后转入昏迷，呼吸麻

痹。中枢神经抑制性神经元对局麻药比较敏感，首先被局麻

药所抑制，因此引起脱抑制而出现兴奋现象。局麻药引起的

惊厥是边缘系统兴奋灶扩散所致。苯二氮类能加强边缘系

统GABA能神经元的抑制作用，有较好的对抗局麻药中毒性

惊厥的效果。此时禁用中枢抑制性药物。而中毒昏迷时应着

重维持呼吸及循环功能。 （2）心血管系统局麻药对之有直



接抑制作用。开始时的血压上升及心率加快（中枢兴奋），

后表现为心率减慢、血压下降、传导阻滞直至心搏停止。中

毒后常见呼吸先停止，故宜采用人工呼吸抢救。 【局部麻醉

的方法】 表面麻醉：又称粘膜麻醉。用于粘膜表面，借助药

物穿透力，使粘膜下的感觉神经末梢麻醉。常用于五官科手

术。 浸润麻醉：将药物注射于手术部位的皮内、皮下、粘膜

下或深部组织中，使其浸润感觉神经末梢，产生局部麻作用

。用于表浅小手术。 传导麻醉：又称阻滞麻醉。是将药液注

射到神经干周围，以阻断神经干的传导，使该神经干所支配

的区域产生麻醉。常用于四肢、盆腔、会阴、牙手术。 腰椎

麻醉：又称脊髓阻滞麻醉，简称腰麻。药液注入脊髓蛛网膜

下腔，以阻断脊髓神经根的传导，产生较大范围的麻醉。适

用于中下腹、下肢手术。 硬膜外麻醉：药液注入硬膜外腔内

，沿脊神经根扩散至椎间孔，以麻醉脊神经根。适用于上下

腹、下肢手术。但因用量大，要防止误入蛛网膜下腔。 [不良

反应]除由于品种不同，耐受性差，过敏等外，均与用量相关

；常由于超量、吸收快或误注入血液循环以致血药浓度偏高

。 1．少见的不良反应有①正铁血红蛋白血症，偶见于丙胺

卡因等少数几个局麻药；②视力模糊或复视，惊厥或抽搐，

寒颤或发抖，眩晕和耳鸣，异常地兴奋烦躁甚至昏迷，不寻

常的呕吐、多汗、低血压、心动过缓，多数是血药浓度偏高

中毒的先兆；③皮疹或寻麻疹，颜面、口唇或咽喉肿痛等，

属于过敏反应；酯类药物远比酰胺类药物为多。 2．注射给

药时全身性不良反应可有：头痛或背痛，大小便失禁，性欲

减退，肢端麻木尤其是下肢为重，呼吸急促或困难，低血压

和心动过缓。 3．牙科局麻中可有迁延持久的口唇麻木、震



颤或浮肿。 4．局麻药液中加入肾上腺素，可出现：头晕或

头痛，胸痛，血压升高。 [药物相互作用] 1.局麻药液均属酸

性，不得与碱性药液混合在一起；即使同属酸性，因可影响

各个局麻药pKa值，以致局麻作用减弱，或起效时间迟延。 2

．具有对氨基苯甲酸结构的酯类药与磺胺类药合用相互减效

。 3．达克罗宁，与含碘的放射显影药会析出碘。 4．普鲁卡

因和利多卡因均能增强琥珀胆碱的肌松作用，合用时后者用

量需减少。 5．普鲁卡因静滴，已试于作为全麻的辅助用药

。但其能促使吸入和静脉全麻药增效，合用时用量应减少。 

【影响局麻药作用的因素】 1.神经干或神经纤维的粗细粗大

的神经干有鞘膜包围，局麻药对它的作用不如对神经末梢，

所以传导麻醉所需浓度较高，约为浸润麻醉的2～3倍。粗神

经纤维（如运动神经）对局麻药的敏感性不如细神经纤维（

如痛觉神经及交感神经） 2．体液pH局麻药在体内呈非离子

型与离子型。非离子型亲脂性高，易穿透细胞膜进入神经细

胞发挥局麻作用。体液pH偏高时，非离子型较多，局麻作用

增强；反之局麻作用减弱。炎症区域内pH降低，因此局麻药

的作用减弱。在切开脓肿手术前，必须在脓肿周围作环形浸

润才能奏效。 3．药物浓度：增加浓度并不能延长局麻维持

时间，反加快吸收引起中毒。应将等浓度药物分次注入。 4

．血管收缩药加入微量肾上腺素收缩用药局部的血管，减慢

药物吸收，延长局麻作用维持时间，减少吸收中毒。在手指

、足趾及阴茎等末梢部位用药时，禁加肾上腺素（引起局部

组织坏死）。 [常用局麻药] 1．普鲁卡因最常用，亲脂性低，

不易穿透粘膜，只作注射用药。广泛用于浸润麻醉、传导麻

醉、蛛网膜下腔麻醉和硬膜外麻醉和损伤部位的局部封闭。



其代谢产物对氨苯甲酸（PABA）能对抗磺胺类药物的抗菌作

用。偶见过敏反应，用药前宜做皮肤过敏试验。过敏者可用

利多卡因代替。 2．利多卡因作用比普鲁卡因快、强而持久

，安全范围较大，能穿透粘膜，可用于各种局麻方法。临床

主要用于传导麻醉和硬膜外麻醉。还可用于抗心律失常。 3

．丁卡因又称地卡因，作用及毒性均比普鲁卡因强10倍，亲

脂性高，穿透力强，易进入神经，也易被吸收入血。最常用

作表面麻醉、腰麻及硬脊膜外腔麻醉，一般不用于浸润麻醉

。在血中被胆碱酯酶水解速度较普鲁卡因慢，故作用较持久

，约2～3小时。 4．布比卡因又称麻卡因是常用局麻药中作用

维持时间最长的药物，约5～10小时。其局麻作用较利多卡因

强4～5倍，安全范围较利多卡因宽，无血管扩张作用。主要

用于浸润麻醉、传导麻醉和硬膜外麻醉。 中枢神经系统药理

概论(考前辅导) 中枢神经系统的递质和受体 已知中枢递质

达30余种，现介绍几种重要的递质、受体和功能。 1、乙酰胆

碱（Ach）在中枢分布广泛，受体分M及N型，功能与运动、

记忆、警觉及内脏活动有关，中枢Ach主要为兴奋性递质，如

动物激怒时，脑内Ach释放，睡眠时Ach释放减少。 2、去甲

肾上腺素（NA）NA在中枢内分布较集中，主要在下丘脑等

处，受体分α和β型，功能与警觉、睡眠、情绪等等调节有

关，当中枢NA能神经元活性增高时，表现愉快、激动等效应

。 3、多巴胺（DA）DA在脑内分布很不均匀，大部分DA集

中分布在纹状体、黑质和苍白球，受体D1及D2型。脑内DA

能神经通路有①黑质－纹状体通路：属于锥体外系，使运动

协调。当此通路的功能减弱时引起怕金森病，功能亢进则出

现多动症。②中脑－边缘系统通路：功能与情绪、情感有关



。③中脑－皮质通路：功能与精神、理智有关。④结节－漏

斗通路：主管垂体前叶的内分泌功能。精神分裂症患者的第

②、③条通路第功能失常，并伴有脑内DA受体增多。抗精神

分裂症药通过阻断这两条通路的D2受体发挥疗效。阻断黑质

－纹状体和结节－漏斗通路分别引起锥体外系副作用和内分

泌方面改变。 4、5－羟色胺（5－HT）在中枢内以松果体含

量最多，受体分S1及S2型。功能是维持情绪和情感的稳定，

参与体温、睡眠、内分泌等调节。5－HT的功能以抑制、稳

定为主，而NA以兴奋、激动为主。 5、γ－氨基丁酸

（GABA）存在于脑内，以黑质、苍白球中含量最高。GABA

是中枢抑制性递质，如癫痫患者大脑皮层缺乏GABA可引起

惊厥，丙戊酸钠因能抑制GABA降解而对各种癫痫发作有效

。 6、内阿片肽为内源性阿片样肽对简称，脑内以纹状体、

下丘脑垂体含量最高。阿片（主要有效成分为吗啡）有镇静

、催眠、镇咳、抑制呼吸等作用。 7、组胺（H）脑内组胺的

分布很不均匀，以下丘脑和网状结构含量较高，受体分H1

及H2型。有调节精神活动、降低体温、增加水摄入和引起呕

吐等作用，脑内H1受体激动呈现兴奋，H2受体激动呈现抑制

，抗组胺药的嗜睡副作用可能与阻断H1受体有关。 8、前列

腺素（PG）PG在各脑区分布均匀，已知多种PG都有致热作

用，以PGE2致热作用最强。中枢PG合成酶（环氧酶）抑制剂

如乙酰水杨酸使PG合成减少而呈现解热作用。 二、中枢神经

系统药物作用的基本方式 （一）直接作用于受体：激动或阻

断受体。 （二）影响递质的传递过程：影响合成、储存、释

放、再摄取、代谢及灭活。 （三）影响神经细胞能量代谢及

膜稳定性。 三、中枢神经系统药物的分类 1、中枢兴奋药。 2



、中枢抑制药：全身麻醉药、镇静催眠药、抗癫痫药、抗震

颤麻痹药、抗精神失常药、镇痛药及解热镇痛抗炎炎。 第十

二章 镇静催眠及抗惊厥药 掌握地西泮的药理作用、作用机制

、药动学特点、临床应用及不良反应。 熟悉其它苯二氮卓类

药物的药理作用特点。 熟悉巴比妥类药物的药理作用、药动

学特点、不良反应及中毒的解救。 了解其他镇静催眠药的药

理作用特点。 第一节 苯二氮卓类 分类:1、长效类: 安定、氯

氮卓。2、中效类: 硝基安定。3、短效类:甲基三唑氯安定（三

唑仑） 安定(Diazepam) [作用与用途] 1、抗焦虑 安定在小于

镇静的剂量即可产生明显的抗焦虑作用,是治疗焦虑症的首选

药. 2、镇静催眠 特点: ①不引起麻醉；②毒性小,安全范围大

；③不易产生停药后多、，恶梦的反跳现 象。 用于①麻醉前

给药: 使病人镇静,减少麻醉药用量； ②失眠: 现已取代巴比妥

成为首选的催眠药,对 焦虑性失眠疗效尤佳. 3、抗惊厥、抗癫

痫、抗惊厥作用强, 用于各种惊厥和癫痫, 安定静注是治疗癫

痫持续状态的首选药. 4、中枢性肌松 较大剂量能抑制脊髓多

突触反射,用于中枢病变的肌强直及腰肌劳损引起的肌痉挛. [

作用机制] 安定与苯二氮卓(BZ)受体结合后，通过增强r-氨基

丁酸(GABA)的抑制作用,为其产生抗焦虑、镇静、催眠、抗惊

厥及中枢性肌松等多种药理作用的主要机制所在. [不良反应]

1、常见副作用 嗜睡、乏力等. 2、大剂量偶见共济失调、手震

颤. 3、中毒可见运动失调、肌无力,甚至昏迷和呼吸抑制. 4、

长期服用有耐受性、成瘾性,但成瘾性轻且发生率较低. 5、孕

妇(可能致畸胎)、哺乳妇禁用.用药期间禁止饮酒,因乙醇能加

强安定的毒性. 第二节 巴比妥类 [分类] 1、长效(慢效)类: 巴比

妥、苯巴比妥。 2、中效类: 戊巴比妥、异戊巴比妥。3、短效



类: 司可巴比妥。4、超短效类(麻醉): 硫喷妥钠 [体内过程] 1

、口服, 肌注均易吸收. 2、进入脑组织的速度与其脂溶性高低

有关: 长效类脂溶性低. 麻醉类质溶性高,故静注硫喷妥钠立即 

产生麻醉作用,但进入脑内的药物很快再分布到骨骼肌,随后又

转入脂肪,故麻醉作用短暂. 3、消除有肝内代谢和肾排泄两种

方式. [作用] 随剂量增加,依次出现镇静、催眠、抗惊厥（抗癫

痫）、麻醉、麻痹甚至死亡. [作用机制] 主要与抑制脑干网状

结构上行激活系统的功能有关.也能促进GABA的抑制作用.但

其选择性较低,剂量 较大时即普遍抑制中枢神经系统. [用途] 1

、镇静催眠 临床已少用. 2、抗惊厥 常用苯巴比妥钠肌注或异

戊巴比妥肌注或静注. 3、抗癫痫 仅苯巴比妥钠有效,用于癫痫

大发作及癫痫持续状态. 4、麻醉 仅硫喷妥钠用于静脉麻醉及

诱导麻醉. [不良反应] 1、后遗效应(宿醉) 服药后次晨有头晕,

困倦等症状. 2、反复用药有耐受性 原因是诱导肝药酶,加速自

身代谢. 3、成瘾性 长期应用可产生成瘾性,停药后出现戒断症

状. 4、急性中毒 表现昏迷,呼吸抑制,血压下降,死于呼吸抑制

。中毒处理原则:洗胃；给氧,人工呼吸吸 输液,给升压药及中

枢兴奋药.强效利尿或碱化尿液促进药物排泄. 5、严重肺功能

不全者禁用,肝功能不全者慎用. "#F8F8F8" 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 


