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CAS Number:99614-02-5 基本信息

中文名:

恩丹西酮;
 

昂旦司琼;
 

1,2,3,9-四氢-9-甲基-3-[(2-甲基-1H-咪唑-1-基)甲基]-4H-咔唑-4-酮

英文名: Ondansetron

别名: 1,2,3,4-Tetrahydro-9-methyl-3-(2-methyl-1H-imidazol-1-ylmethyl)carbazol-4-one

分子结构:

分子式: C18H19N3O

分子量: 293.36

CAS登录号: 99614-02-5

安全信息

安全说明:

S26：万一接触眼睛，立即使用大量清水冲洗并送医诊治。 
 

S45：出现意外或者感到不适，立刻到医生那里寻求帮助（最好带去产品容器标签）。 
 

S37/39：使用合适的手套和防护眼镜或者面罩。 
 

危险类别码:
R25：吞咽有毒。 

 
R36/37/38：对眼睛、呼吸道和皮肤有刺激作用。 

 

CAS#99614-02-5化学试剂供应商(点击生产商链接可查看价格)

江苏倍达医药科技有限公司 专业从事99614-02-5及其他化工产品的生产销售 86-512-63009836 
 

将来试剂-打造最具性价比试剂品牌 恩丹西酮专业生产商、供应商，技术力量雄厚 021-61552785 
 

供应商信息已更新且供应商的链接失效，请登录爱化学 CAS No. 99614-02-5 查看
 

若您是此化学品供应商，请按照化工产品收录说明进行免费添加

其他信息

产品应用:

恩丹西酮(99614-02-5)的用途：
 

    其为5-羟色胺(5-HT3)受体拮抗剂，高效镇吐药，有高的强度和高度的选择性，能控制小肠及CTZ(化学受体

发动中心)中受体受刺激而引起的呕吐。适用于治疗由化疗和放疗引起的恶心呕吐，也可用于预防和治疗手术后引

起的恶心呕吐。
 

生产方法及其他:
恩丹西酮(99614-02-5)的制备方法：

 
    方法一：2-溴苯胺和1，3-环己二酮反应后，再脱溴化氢环合，生成四氢咔唑衍生物，和二甲胺及二聚甲醛

反应，在2位引入二甲氨基甲基，得化合物(Ⅲ)。3.80g化合物(Ⅲ)和碘甲烷反应，在9位引入甲基的同时对侧链氨

基季铵化，得到5.72g化合物(Ⅳ)。2.0g化合物(Ⅳ)和2-甲基-1H-咪唑在二甲基甲酰胺中，于95℃搅拌反应，得到

0.60g昂丹司琼。
 

 

    方法二：环己酮和苯肼反应，得四氢咔唑，收率85%。将其溶于四氢呋喃和水中，在氮气中，于0℃滴加2，

3，5，6-四氯-1，4-苯醌的四氢呋喃溶液，搅拌得氧化产物(Ⅱ)，收率67.4%。化合物(Ⅱ)、乙醇、浓盐酸、多聚
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甲醛和盐酸二甲胺，一起回流。处理后再在丙酮中，加浓盐酸在50℃搅拌，得氨甲基化产物(V)，收率71.7%。化合

物(V)和2-甲基咪唑在水中，于110℃反应，得化合物(Ⅵ)，收率70.9%。化合物(Ⅵ)、碘甲烷和碳酸钾，在室温搅

拌至固体消失。倾入水中，搅拌，过滤，水洗，甲醇重结晶，得昂丹司琼，收率57.2%。将其溶于丙酮和水的混合

液中，加入浓盐酸反应，可得盐酸昂丹司琼二水合物，收率92.6%。
 

 

    方法三：化合物(II)、碳酸钾、丙酮和硫酸二甲酯，室温搅拌。得化合物(Ⅶ)，收率91%。化合物(Ⅶ)溶于

乙醇，在回流下分批加人聚甲醛和盐酸二甲胺的混合物。加毕，回流。经处理后，得化合物(Ⅷ)，收率67%。(Ⅷ)

溶于无水乙醇，通入氯化氢气体，得其盐酸盐。将该盐酸盐加到水中，在50℃加入2。甲基咪唑，回流得昂丹司

琼，收率70%。将其溶于异丙醇、水和浓盐酸中，室温搅拌，得盐酸昂丹司琼二水合物，收率90.5%。
 

 

药理：
 

    一般认为，化疗和放疗可引起小肠的嗜铬细胞释放5-HT3，并通过5-HT3受体引起迷走传入神经兴奋从而导

致呕吐反射，而昂丹司琼可阻断这一反射发生。本品为一种高度选择性的5-羟色胺3(5-HT3)受体拮抗剂，能抑制由

化疗和放疗引起的恶心呕吐，其作用机制目前尚不完全清楚。
 

    恩丹西酮无镇静作用，不影响行为效率，且不改变血浆催乳素水平。口服吸收迅速，单剂量8mg，tmax为

1.5小时，Cmax为30ng/ml，口服生物利用度约为60%；Vd约为140L，t1/2β约3小时；血浆蛋白结合率为70%～76%。

主要自肝脏代谢，代谢产物主要自粪和尿排泄，50%以内的本品以原形自尿排出。老年人由于代谢减慢，服用本品

后消除半衰期延长(5小时)，同时口服生物利用度提高(65%)；严重肝功能障碍患者系统清除率可显著减少，消除半

衰期可延长至15～32小时，同时口服生物利用度可接近100%。
 

 

使用方法：
 

    1.预防或治疗手术后呕吐：
 

    (1)成人：一般可于麻醉诱导同时静脉滴注4mg，或于麻醉前1小时口服8mg，之后每隔8小时口服8mg，共2

次。已出现术后恶心呕吐时，可缓慢滴注4mg进行治疗。
 

    (2)肾衰竭病人：不需调整用药次数、剂量或用药途径。
 

    (3)肝脏衰竭病人：由于本品主要自肝脏代谢，对中度或严重肝功能衰竭病人每日用药剂量不应超过8mg。
 

 

    2.治疗由化疗和放疗引起的恶心呕吐：
 

    (1)成人：给药途经和剂量应视病人情况因人而异。剂量一般为8～32mg；对可引起中度呕吐的化疗和放

疗，应在病人接受治疗前，缓慢静脉注射8mg；或在治疗前1～2小时口服8mg，之后问隔12小时口服8mg。对可引起

严重呕吐的化疗和放疗，可于治疗前缓慢静注本品8mg，之后间隔2～4小时再缓慢静注8mg，共2次；也可将本品加

入50～100ml生理盐水中于化疗前静脉滴注，滴注时间为15分钟。对可能引起严重呕吐的化疗，也可于治疗前将本

品与20mg地塞米松磷酸钠合用静脉滴注，以增强本品的疗效。对于上述疗法，为避免治疗后24小时出现恶心呕吐，

均应持续让病人服药，每次8mg，每日2次，连服5天。
 

    (2)儿童：化疗前按体表面积计算，每米2静脉注射5mg，12小时后再口服4mg，化疗后应持续给予病儿口服

4mg，每日两次，连服5天。
 

    (3)老年人：可依成年人给药法给药，一般不需调整。
 

 

    3.静脉滴注时，本品在下述溶液中是稳定的(在室温或冰箱中可保持稳定1周)：0.9%氯化钠注射液、5%葡萄

糖注射液、复方氯化钠注射液和10%甘露醇注射液，但本品仍应于临用前配制。
 

 

制剂：
 

    片剂：每片4mg；8mg。注射液：每支4mg(1ml)；8mg(2ml)。
 

 

注意：
 

    本品对动物无致畸作用，但对人类无此经验，故应十分谨慎。由于本品可经乳汁分泌，故哺乳妇女服用本

品时应停止哺乳。有过敏史或对本品过敏者不得使用。怀孕期间(尤其头3个月)除非用药的益处大大超过可能引起

的危险，否则不宜使用本品。
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    常见副作用有头痛、头部和上腹部发热感、静坐不能、腹泻、发疹、急性张力障碍性反应、便秘等；部分

病人可有短暂性氨基转移酶升高；罕见副作用有支气管痉挛、心动过速、胸痛、低钾血症、心电图改变和癫痫大发

作。
 

    对肾脏损害患者，无需调整剂量、用药次数和用药途径。对肝功能损害患者，肝功能中度或严重损害患者

体内廓清本品的能力显著下降，血清半衰期也显著延长，因此，用药剂量每日不应超过8mg。腹部手术后不宜使用

本品，以免掩盖回肠或胃扩张症状。
 

 

药代动力学：
 

    口服本品约2小时左右达血浆峰浓度，其生物利用度大约为60%(老年人则更高)。口服或静脉给药时，本品

的体内情况大致相同，其消除半衰期约3小时。老年人可能延长至5小时。药物彻底代谢，代谢物经肾脏(75%)与肝

脏(25%)排泄。血浆蛋白结合率为75%。
 

 

主要适应症：
 

    止吐药。用于：①预防和治疗手术后的恶性呕吐；②细胞毒性药物化疗和放射治疗引起的恶心呕吐。
 

 

用法和用量：
 

    1．对于高度催吐的化疗药引起的呕吐：化疗前15分钟、化疗后4小时、8小时各静脉搏注射恩丹西酮注射液

8mg，停止化疗以后每8~12小时口服恩丹西酮片8mg，连用5天。
 

    2．对催吐程度不太强的化疗药引起的呕吐：化疗前15分钟静脉注射恩丹西酮注射液8mg，以后每8~12小时

口服恩丹西酮片8mg，连用5天。
 

    3．对于放射治疗引起的呕吐：首剂须于放疗前1~2小时口服片剂8mg，以后每8小时口服8mg，疗程视放疗的

疗程而定。
 

    4．对于预防手术后的恶心呕吐：在麻醉前1小时口服片剂8mg,随后每隔8小时口服片剂8mg两次。
 

 

孕妇以及哺乳期妇女用药：
 

    实验显示，本品可由授乳动物乳汁中分泌，故服用本品时暂停母乳喂养。本品在人类怀孕期间使用的安全

性尚未确定。对动物试验研究未显示对胚胎期、胎儿期、妊娠期、围产期及产后期有直接或间接害处。然而，由于

对动物的研究并不完全能够预示人的反应，故不推荐人在怀孕期特别是妊娠头3月使用本品。
 

 

药物的相互作用：
 

     1．没有证据表明本品会诱导或抑制其它同时服用药物的代谢。有专门研究表明，本品与酒精、替马西

泮、呋塞米、曲马多及丙泊酚无相互作用。
 

    2．对司巴丁及异喹胍代谢差的患者，对本品消除的半衰期无影响。对这类患者重复给药后，药物的暴露水

平与正常人体无差异，故用药剂量和用药次数不须改变。
 

    3．与地塞米松合用可加强止吐效果。
 

 

药物过量会产生的现象：
 

    对本品无特异的解毒药，当怀疑用药过量时，应适当地采取对症疗法和支持疗法。用药过量后会出现下列

现象：视觉障碍、严重便秘、低血压及迷走神经节短暂二级AV阻滞。这些现象可得到完全纠正。不推荐用吐根治疗

本品用药过量，因为患者会因本品自身具有的止吐作用，而不反应。 
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