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地西泮是由 首先发明的，由罗氏公

司（ ）开发，于 1963年被批准正式使用，

在中国属于国家管制的二类精神药品，它的药效是较早面世

的同类药物氯氮䓬的大约 5倍，在国际上市的地西泮制剂

主要有地西泮片、复方地西泮片、地西泮膜及地西泮注射

液等，由于地西泮的物理特性，它不溶于水，目前中国已上

市的地西泮注射液，其处方一般都添加了有机溶剂，如乙醇、

丙二醇、苯甲醇等，利用常用有机溶剂虽可以提高地西泮

在水中的溶解度，但亦增加了临床用药风险。目前，针对

原料药水溶性差的品种，主要可利用药物传递系统（

，DDS），从而达到注射剂剂型的开发。

在欧洲上市的主导剂型为地西泮乳状注射液（Diazemuls）

或地西泮中 /长链脂肪乳注射液（Diazepam-Lipuro）等。

脂肪乳类的地西泮目前在欧洲临床中安全、有效。

地西泮（Diazepam）是苯二氮䓬类药物中的一种精神

药物，属于中枢神经系统抑制药，可引起中枢神经系统不

同部位的抑制，具有显著的抑制压力、兴奋和焦虑等特性，

以及具有镇静和催眠作用。此外，地西泮还具有减弱肌肉

张力和抗惊厥的作用。它具有安全、高效、作用持久、依

赖性少等特点，并有强化麻醉剂和麻醉性镇静剂的效果。

地西泮对焦虑、镇静催眠具有比较显著的作用，还具

有遗忘作用、抗惊厥作用和骨骼肌松弛作用，另外在应用

过程中发现它还对麻醉剂有辅助强化作用。

地西泮的抗焦虑作用是由于增强了 GABA的活性。包

括地西泮在内的苯二氮䓬类药物都会增加大脑皮层中的抑

制过程。地西泮的镇静催眠作用主要是因为激动苯二氮䓬

受体而产生的。

地西泮具有抗惊厥作用的特性部分或者完全是由于结

合了电压依赖的钠离子通道，而不是苯二氮䓬受体。苯二

氮䓬类会限制持续的放电从而延缓了失活的钠离子通道的

恢复。地西泮的骨骼肌松弛作用主要是通过抑制脊髓多突

触传出通路和单突触传出通路。
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地西泮的遗忘作用主要是在采用治疗用量的同时干扰

了记忆通路的建立。在实际临床应用时，适度的镇静遗忘更

能有效地减轻重症患者的不适，同时会消除患者焦虑，这样

增加了临床应用的安全有效性。

地西泮口服后吸收完全而迅速，30~60min血药浓度达

峰值。普通水针静脉给药的起效时间是 1~5min，静脉注射

乳剂后，大约 10min内达到最大血药浓度，而肌肉注射后

125min后达到最大血药浓度。所以临床上一般为口服给药

途径和静脉注射途径。

地西泮吸收后迅速透过血－脑脊液屏障而进入中枢神

经系统，但很快再分布到其他组织，故作用出现快，消失也

快。地西泮与血浆蛋白的结合率为 95%~99%，其表观分布

容积为 0.95~2.1L/kg。

地西泮的消除半衰期为 20~40h。代谢产物有去甲地西

泮、去甲羟地西泮等，可滞留在血液中，而且停药后消除更

慢，具有蓄积作用。地西泮主要以代谢物的游离或结合形式

经肾排泄 [1]。

注射给药途径的地西泮临床上多用于辅助其他全麻药，

以减少后者的用量、预防术后肌痛等。将大剂量地西泮用于

开胸非心脏手术患者的麻醉诱导，效果满意。通过分析结果

可知，地西泮在麻醉诱导时，诱导作用较慢且比较稳定，而

且手术过程中肌肉疼痛发生率较低。

注射给药途径的地西泮发挥其麻醉增强剂作用在人工

流产手术中也应用甚广。张彦珍 [2]报道地西泮与利多卡因

联合麻醉在人工流产术中的应用，取得较好的效果。通过缓

慢注射地西泮和利多卡因，由于地西泮的镇静、肌肉松弛以

及强化麻醉的作用，从而可以减轻孕妇的对疼痛的敏感度，

以达到镇痛及宫颈管的松弛作用，在无痛人流术的应用中值

得推广。另外采用丙泊酚复合地西泮用于人工流产，可延长

麻醉时间，减少丙泊酚用量，增加宫口松弛但不增加阴道流

血量，不影响子宫收缩，并大大提高了手术的安全性。

地西泮在妇产科中适用于各个阶段，包括临产时的紧

张焦虑、第一产程的宫颈扩张期、第二产程急需宫口扩张时，

同时对假临产者给予此药物时可使假象消失。

根据实际临床应用过程，在第一产程给予地西泮可缓

解产妇临产时的焦虑疲劳，也可减轻临产期间的宫缩镇痛，

明显缩短了第一产程所用的时间，有助于第二产程的宫口扩

张，利于胎儿的产出。

采用地西泮及盐酸胃复安在人工流产术中应用取得了

良好的效果。地西泮在缩短人工流产术时间的同时，也可以

镇痛、止痛，同时缓解孕妇的恐惧，复合应用盐酸胃复安可

减少肠道的逆蠕动的恶心呕吐现象，在预防人工流产术中综

合征的发生，减少了腹痛及呕吐等方面发挥了重要作用。

地西泮有明显的抗惊厥和抗癫痫作用，且不良反应小，

在治疗高热惊厥领域起到不容忽视的作用。通过对地西泮治

疗小儿高热惊厥的疗效观察，地西泮能做到尽快缓解惊厥持

续状态，达到迅速止痉的目的。也有相关报道地西泮静脉注

射治疗高热惊厥起到良好效果，地西泮静注 1~2min能达到

最高血药浓度，治疗惊厥效果迅速。

已有研究显示，大剂量地西泮治疗新生儿破伤风中起

的疗效显著，并说明地西泮静脉滴注治疗新生儿破伤风起效

快、作用时间长而且血药浓度稳定。地西泮在临床上能提高

疗效，减少病死率，是控制新生儿破伤风惊厥的重要药物。

地西泮是中枢神经系统抑制药，对于老年人和体弱病

患者比较容易引起呼吸系统不良反应，如呼吸抑制。在发生

呼吸抑制中，张谨等 [3]报道地西泮静脉注射给药致呼吸暂

停 3例，及时进行抢救后均能恢复自主呼吸。因此医生在临

床应用地西泮时，在用药同时要严密观测患者的呼吸和循环

情况，同时随时准备好抢救措施，一旦发现异常可及时采取

抢救。

使用地西泮时还可能引起血压下降，一女患者因手术

后烦躁而静脉推注地西泮，出现桡动脉压急剧下降，后给予

肾上腺素，血压回升。易绍东等 [4]报道了 1例老年患者因

突发反复晕厥给予地西泮治疗后，出现了血压持续下降的情

况，提示老年患者使用地西泮时应注意诱发持续低血压的

可能。

地西泮在长期或过量使用情况下可能会产生依赖或成

瘾，突然停药后可能会产生兴奋、激动、失眠等撤药反应。

分析自 1992—2000年长期服用地西泮的 32例患者，停药后

即出现焦虑、注意力不集中、震颤、失眠等精神或躯体依赖

性反应，并出现戒断症状。根据调研其临床应用情况显示，

其他不良反应还包括昏睡、意识模糊 [5]、过敏性休克呼吸骤

停、腹泻、尿滞留、皮肤损伤、腓总神经损伤及致新生儿嗜

睡拒吮等不良反应。

地西泮制剂临床使用不良反应时有报告，但在常规剂

量范围内，未见大规模严重不良反应的报告，它具有选择性
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方式中的不良习惯，并给予纠正 [7]，指导患者养成良好的生

活作息与习惯，对于老年脑梗塞患者，饮食指导也是不可忽

略的一般分，日常饮食中应多摄入钾、钙以及优质的蛋白质

等食物，戒除烟酒以及其他刺激性的食物 [8]。
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较高、安全范围较大等优点，在镇静催眠以及癫痫持续治疗

临床应用上是首选药物。地西泮自 1963年被批准上市以来，

在临床应用上其有效性、安全性已得到验证，且它在治疗范

围内副作用较轻，常规剂量使用不引发严重的不良反应。癫

痫是慢性反复发作性短暂脑功能失调综合征，该病是神经系

统常见疾病之一，患病率仅次于脑卒中。注射途径给药的地

西泮是临床上公认的治疗癫痫持续状态的一线药物，并且至

今暂无临床优势更明显的替代药物。

随着药物传递系统（DDS）的发展，国内制药企业成

熟的技术，脂肪乳注射剂的开发已成一大热点，且地西泮脂

肪乳类在欧洲上市后并广泛应用于临床，其安全性及有效性

通过多年的实践已验证，且根据国卫办药政发〔2020〕25号，

地西泮注射剂型已被列入“国家临床必需易短缺药品重点监

测清单”中，虽然地西泮注射液有多家厂家上市，但其处方

中含有机溶剂增大临床用药风险使其限制了临床应用。未来

中国对地西泮的研究可关注在脂肪乳剂型中发展，该剂型将

有望可以提高地西泮注射给药安全性，极大地推进中国地西

泮制剂的发展，从而造福于广大患者。
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