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https://www.100test.com/kao_ti2020/249/2021_2022_2007_E5_B9_

B4_E6_89_A7_c23_249827.htm ☆ ☆☆考点1：两性霉素B 两性

霉素是从链丝菌培养液中提取的，其含A、B两种成分。因B

成分抗菌作用强而用于临床，故称两性霉素B，国产者称庐山

霉素。 【药动学】 口服、肌注均不易吸收，而且肌注刺激性

大，故必须静脉滴注。一次静脉滴注，有效浓度可维持24h以

上。蛋白结合率大于90%，体内 分布以肝、脾为高，其次为

肺、肾，不易透过脑脊液，消除缓慢，t1/2约在24～48h，3%

～5%以原形从尿中排出。 【抗菌作用】 系广谱抗真菌药。

对新型隐球菌、白色念珠菌、皮炎芽生菌及组织胞浆菌等有

强大的抑制作用，高浓度呈杀菌作用。两性霉素B能选择性 

地与真菌细胞膜的麦角固醇相结合，在膜上形成微孔，从而

增加膜的通透性，引起菌体细胞内容物（氨基酸、核苷酸、

电解质等）外漏，导致真菌死亡。相反，细菌 胞浆膜内不含

固醇类物质，对本品无效。对细菌、立克次体、病毒等无作

用。 【临床应用】 临床主要用于治疗全身性深部真菌感染，

并作为首选药。用于各种真菌性肺炎、心内膜炎、脑膜炎及

尿路感染等。局部可用于眼科、皮肤 科和妇产科的真菌病。

口服仅用于肠道感染。中枢神经系统真菌感染其他药物治疗

无效时，仍把两性霉素B鞘内注射治疗列为一种选择。 【不

良反应】 静脉滴注不良反应较多。最常见的是滴注开始或滴

注后数小时，可发生寒战、高热、头痛、恶心、呕吐、肌肉

痉挛和低血压。肾损害为本 品主要中毒反应，并呈剂量依赖

关系，80%患者发生氮血症，尤其与氨基糖苷类、环孢素类



合用，肾毒性增加。应用时应注意：滴注液应新鲜配制，滴

注前需给病 人服用解热镇痛药和抗组胺药，滴注液中加生理

量氢化可的松或地塞米松可以减轻反应；定期作血钾，血、

尿常规，肝、肾功能和心电图检查。 ☆ ☆☆考点2：制霉菌

素 【药理作用】 由链丝菌或放线菌所产生的多烯类抗生素，

既能抑制又能杀灭真菌，对各种真菌如白色念珠菌、隐球菌

、荚膜组织胞浆菌及球孢子菌等有 抑制作用。其化学结构、

体内过程、抗菌作用与两性霉素B基本相同，但作用较弱，毒

性更大，不作注射用。本品口服难吸收，可用于肠道念珠菌

病。 【临床应用】 对皮肤、口腔、阴道念珠菌及阴道滴虫病

局部用药有效。制霉菌素多用于预防长期使用广谱抗生素所

引起的真菌性二重感染。口服大剂量可引起食欲不振、呕吐

、腹泻等胃肠道的反应。阴道用药可致白带增多。 【不良反

应】 口服后可引起恶心、呕吐、腹泻、皮疹等。 ☆☆☆考

点3：灰黄霉素 【药动学】 口服后主要在小肠上部吸收。其

吸收程度与原料粉末颗粒大小有关。极细颗粒（2.7μm）比

细颗粒（10μm）吸收完全，t1/2约 14h.油脂食物能促进药物

吸收，是由于其促进胆汁分泌提高灰黄霉素在消化液中的溶

解度之故。吸收后分布于全身各组织，其中以皮肤、毛发、

指（趾）甲、 肝、脂肪及骨骼肌中含量高。大部分在肝内代

谢为6-去甲基灰黄霉素而灭活。原形药自尿中排泄不足10%，

约30%随粪便排泄。因该药对表皮角质穿透力差， 外用无效

。 【抗菌作用】 对各种皮肤癣菌均有强大的抑制作用。药物

对病变组织的亲和力较大，能与角蛋白牢固结合，灰黄霉素

沉积在新生皮肤上，与角蛋白结合 后可以防止新生皮肤再被

感染。本品抗真菌机制不清，可能其化学结构类似于核酸的



主要成分鸟嘌呤，而竞争性地抑制鸟嘌呤进入DNA分子，干

扰DNA合成，使 真菌细胞生长抑制，或与干扰真菌微管蛋白

聚合作用有关。 【临床应用】 主要用于治疗各种癣菌病如体

癣、股癣、甲癣等，尤对头癣疗效显著，为首选药。疗程2

～3周，治愈率可达90%以上。但对指（趾） 甲癣效果差，疗

程6～12个月，而且常易复发或再感染。肝药酶诱导剂可加速

本品在肝灭活，使疗效减弱。本品可促进抗凝药代谢，使抗

凝药的作用降低。 【不良反应】 多见，但不严重。主要表现

胃肠道反应和神经系统反应，有恶心、呕吐、嗜睡、眩晕、

视觉模糊或失眠等，动物实验证实有致畸作用。 ☆考点4：

克霉唑（三苯甲咪唑） 【药动学】 本品口服后很少吸收，成

人口服3g后，2小时的血药峰浓度仅1.29mg/L，6小时

为0.78mg/L.连续给药时，由于肝酶的 诱导作用血药浓度反而

下降。消除半衰期为4.5～6小时。本品大部分在肝内代谢灭活

，由胆汁排出，仅少量（不足1%的给药量）以原型自尿中排

泄，尿中排出 者大部分为无活性的代谢产物。本品在粪便中

浓度高，包括口服未吸收部分及经胆汁排泄部分。该药在体

内分布广泛，在肝、脂肪组织中浓度高，不能穿透正常脑膜 

进入脑脊液中。本品的血清蛋白结合率为50%. 【药理作用】 

本品属吡咯类抗真菌药，对白念珠菌则可抑制其自芽孢转变

为侵袭性菌丝的过程。本品具广谱抗真菌活性，对表皮癣菌

、毛发癣菌、曲 菌、着色真菌、隐球菌属和念珠菌属均有较

好抗菌作用，对申克氏孢子丝菌、皮炎芽生菌、粗球孢子菌

属、组织浆胞菌属等也有一定抗菌活性。本品对曲霉、某些

暗 色孢科、毛霉菌属等作用差。本品通过干扰细胞色素P450

的活性，从而抑制真菌细胞膜主要固醇类-麦角固醇的生物合



成，损伤真菌细胞膜并改变其通透性，以 致重要的细胞内物

质外漏。本品可抑制真菌的甘油三酯和磷脂的生物合成，抑

制氧化酶和过氧化酶的活性，引起细胞内过氧化氢积聚导致

细胞亚微结构变性和细胞坏 死。 【临床应用】 对深部真菌作

用不及两性霉素B.目前仅局部用于治疗浅表真菌病和皮肤黏

膜的念珠菌感染，如体癣、手足癣、耳道及阴道霉菌病。在

体内代谢慢，故毒性低，疗效好。 【不良反应】 1.口服后常

见胃肠道反应，一般在开始服药后即可出现纳差、恶心、呕

吐、腹痛、腹泻等，严重者常需中止服药。 2.肝毒性。由于

本品大部分在肝内代谢，故可出现肝损害，引起血清胆红素

、碱性磷酸酶和氨基转移酶升高，停药后可恢复。 3.偶可发

生暂时性神经精神异常，表现为抑郁、幻觉和定向力障碍等

。此类反应一旦出现，必须中止治疗。 【禁忌证】 肝功能不

全、粒细胞减少、肾上腺皮质功能减退及对本品过敏者禁用

。 ☆ 考点5：咪康唑（二氯苯咪唑） 【药动学】 本品口服吸

收差，不易透过血脑屏障，生物利用度约在25%～30%之间

，t1/2约24h. 【药理作用】 咪康唑为咪唑类抗真菌药，抗菌谱

和抗菌力与克霉唑基本相同。对许多临床致病真菌如白色念

珠菌、曲菌、新生隐球菌、芽生菌、球孢子 菌、拟酵母菌等

深部真菌和一些表皮真菌，以及酵母菌等，都有良好的抗菌

作用；还对葡萄球菌、链球菌和炭疽杆菌等革兰阳性菌有抑

菌作用。［医 学教育网 搜集整理］ 【临床应用】 对深部真

菌和部分浅表真菌具有良好抗菌作用，静脉给药用于治疗多

种深部真菌感染，用于两性霉素B无效或不能耐受的病例，但

可出现 畏寒、发热、静脉炎、贫血、心律不齐。因其口服不

吸收，静脉给药不良反应多，故目前主要用于局部治疗皮肤



黏膜真菌感染，其疗效优于克霉唑及制霉菌素。 【不良反应

】 恶心、呕吐、过敏反应等。静脉给药可致血栓静脉炎。 【

禁忌证】 对本品过敏及孕妇禁用，1岁以下儿童不用本品。 

☆☆考点6：酮康唑 【药动学】 本品口服易吸收，但血浆蛋

白结合率高达99%，而且不易进入脑脊液，血浆t1/2为7.9h. 【

药理作用】 口服广谱抗真菌药。本品的特点是对念珠菌和浅

表癣菌有强大的抗菌力，对多种浅表真菌病的疗效相当于或

优于灰黄霉素、两性霉素B和咪康唑。 【临床应用】 主要口

服治疗多种浅部真菌病，也可用于全身性真菌病如念珠菌病

，阴道、胃肠道念珠菌病。酮康唑在酸性溶液中溶解吸收，

因此不能与 抗酸药、胆碱受体阻断药及H2受体阻断药同服。

胃酸缺乏者，可将药片溶于4ml的0.2mol/L盐酸中，用水稀释

。后服下。 【不良反应】 胃肠道反应，血清转氨酶升高，偶

有严重肝毒性及过敏反应等。 【禁忌证】 孕妇禁用；有肝脏

毒性可致严重的肝损害，肝功不良者忌用。 ☆考点7：氟康

唑 【药动学】 本品口服吸收良好，生物利用度可达90%以上

。口服150mg于1.5～2h达峰浓度（3.8mg/L），蛋白结合率低

，体内分布 广。真菌性脑膜炎患者的脑脊液中药物浓度可达

血中浓度的80%，体内代谢甚少，约65%以原形经尿排出，血

浆t1/2约30h.本品可供口服及注射用。 【药理作用】 为新型三

唑类抗真菌药，抗菌谱与酮康唑相似，但体外抗真菌作用不

及酮康唑，体内抗真菌作用则比酮康唑强10～20倍。 【临床

应用】 用于治疗深部真菌病如隐球菌脑膜炎、心内膜炎、肺

及尿路感染，为治疗中枢神经系统和尿路感染较为理想的药

物。 【不良反应】 在本类药中最低，有轻度恶心、腹痛、腹

泻等消化系统反应及过敏反应，}中枢神经症状有头痛、头晕



、失眠。个别艾滋病及肿瘤患者可见肝、肾、造血功能异常

。 【禁忌症】 孕妇慎用，哺乳期妇女及儿童禁用。 100Test 
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