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#. 三唑仑片代谢途径：肝脏代谢为主，胃肠道代谢为辅

三唑仑片在肝脏的代谢途径：

1. 三唑仑片在肝脏中主要通过细胞色素P450酶系代谢，主要酶为CYP3A4，其次为CYP2C9和

CYP2C19。

2. CYP3A4介导的三唑仑片代谢途径主要包括氧化脱甲基、羟基化和 glucuronidation。

3. CYP2C9和CYP2C19介导的三唑仑片代谢途径主要包括氧化脱甲基和羟基化。

三唑仑片在胃肠道的代谢途径：

1. 三唑仑片在胃肠道中主要通过肠道菌群代谢，主要代谢产物为去甲三唑仑和羟基三唑仑。

2. 去甲三唑仑是三唑仑片的主要活性代谢产物，其药理作用与三唑仑片相似，但作用强度较弱。
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三唑仑片的氧化代谢

1. 三唑仑片在肝脏中主要通过氧化代谢，氧化酶主要为细胞色素P450（CYP）系统，其中CYP3A4

和CYP2C19是主要的酶。

2. 氧化代谢的产物主要有两种，一种是具有活性的一羟基三唑仑，另一种是无活性的三羧酸代谢物。

3. 一羟基三唑仑具有与三唑仑片相似的药理作用，但作用强度较弱，其消除半衰期也较长。

三唑仑片的还原代谢

1. 三唑仑片的还原代谢主要发生在肝脏中，还原酶为NADPH依赖性细胞色素还原酶。

2. 还原代谢的产物主要有两种，一种是具有活性的二氢三唑仑，另一种是无活性的三羟基三唑仑。

3. 二氢三唑仑具有与三唑仑片相似的药理作用，但作用强度较弱，其消除半衰期也较长。
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§ 三唑仑片的水解代谢

1. 三唑仑片的水解代谢主要发生在肝脏中，水解酶为酯酶。

2. 水解代谢的产物为三唑仑酸和乙醇胺。

3. 三唑仑酸是无活性的代谢物，其消除半衰期较短。

§ 三唑仑片的结合代谢

1. 三唑仑片在肝脏中与血浆蛋白结合，主要与白蛋白结合。

2. 三唑仑片的蛋白结合率较高，约为95%。

3. 蛋白结合的三唑仑片不能透过血脑屏障，因此其在中枢神经

系统中的浓度较低。
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§ 三唑仑片的药代动力学参数

1. 三唑仑片的吸收迅速，口服后1-2小时达到血药峰浓度。

2. 三唑仑片的分布广泛，其表观分布容积约为1.5L/kg。

3. 三唑仑片的消除半衰期约为3-6小时。

4. 三唑仑片的清除率约为0.5-1.0L/min。
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 三唑仑片氧化代谢：主要由肝脏细胞色素P450酶系参与

§ 三唑仑片氧化代谢途径

1. 三唑仑片主要通过肝脏细胞色素P450酶系参与氧化代谢，

其中CYP3A4是主要酶，CYP2C19和CYP1A2也参与其中。

2. CYP3A4催化三唑仑片氧化成α-羟基三唑仑，再经葡萄糖醛

酸转移酶葡萄糖醛酸化形成α-羟基三唑仑葡萄糖醛酸酯。

3. CYP2C19和CYP1A2催化三唑仑片氧化成羟基三唑仑，再经

葡萄糖醛酸转移酶葡萄糖醛酸化形成羟基三唑仑葡萄糖醛酸酯。

§ 三唑仑片氧化代谢的影响因素

1. 年龄：老年人CYP3A4活性降低，三唑仑片代谢减慢，消除

半衰期延长。

2. 肝功能：肝功能受损时，CYP3A4活性降低，三唑仑片代谢

减慢，消除半衰期延长。

3. 药物相互作用：一些药物如红霉素、酮康唑、伊曲康唑等可

抑制CYP3A4活性，导致三唑仑片代谢减慢，消除半衰期延长。

4. 遗传因素：CYP3A4基因多态性可影响三唑仑片的代谢，导

致个体间代谢差异。
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1. α-羟基三唑仑葡萄糖醛酸酯和羟基三唑仑葡萄糖醛酸酯均具有药理活性，但活性

较三唑仑片弱。

2. α-羟基三唑仑葡萄糖醛酸酯的药理活性约为三唑仑片的1/10，羟基三唑仑葡萄糖

醛酸酯的药理活性约为三唑仑片的1/100。

3. 三唑仑片代谢产物的药理活性对三唑仑片的整体药效有一定影响，但影响程度较

小。

§ 三唑仑片代谢产物的安全性

1. 三唑仑片代谢产物一般具有较好的安全性，无明显的不良反应。

2. 三唑仑片代谢产物在动物实验中未见致畸、致癌和致突变作用。

3. 三唑仑片代谢产物在人体内的蓄积性较低，长期使用安全性较好。

§ 三唑仑片代谢产物的药理活性
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§ 三唑仑片代谢产物对药物相互作用的影
响

1. 三唑仑片代谢产物与其他药物的相互作用较少，一般不会影

响其他药物的药效。

2. 但在某些情况下，三唑仑片代谢产物可能会与其他药物发生

相互作用，导致药效增强或减弱。

3. 如三唑仑片代谢产物α-羟基三唑仑葡萄糖醛酸酯可抑制

CYP2C9活性，导致华法林的药效增强。

§ 三唑仑片代谢产物对临床用药的影响

1. 三唑仑片代谢产物对临床用药的影响较小，一般不会影响临

床用药的安全性。

2. 但在某些情况下，三唑仑片代谢产物可能会影响临床用药的

疗效。

3. 如三唑仑片代谢产物α-羟基三唑仑葡萄糖醛酸酯可抑制

CYP2C9活性，导致华法林的药效增强，需要调整华法林的剂

量。
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