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现如今，随着药物监测力度的加大，盐酸坦洛新在

临床上的应用安全性也越来越高，其属于一种肾上腺素

受体抑制剂，能够对前列腺等疾病进行有效治疗。但若

其在血液中的浓度过高，会影响治疗效果，增加不良反

应发生率。所以说对血液药物浓度的监测，已成为了解

药物作用的关键，对日后药物治疗方案的改进，存在一

定的积极影响。基于此，本文在不同角度分析了盐酸坦

洛新血药浓度的测定方法，对其药动学进展进行了研究。

一、药物性质

若在盐酸坦洛新的结构上，对其性质进行分析，发

现该药物的作用效果好，具有一定的高选择性。由于此

药物是一种肾上腺素受体抑制剂，所以其在临床上的应

用，主要是对前列腺肥大等疾病进行治疗，改善排尿功

能。实验发现，此药物对肾上腺素受体，选择性非常高，

与盐酸特拉唑嗪效果对比，盐酸坦洛新的作用效果更好。

患者在服药后所产生的不良反应少，安全性高。

日本是盐酸坦洛新的生产地，1993 年在日本上市 [1]，

1996 年英国也引入了此药物，在口服盐酸坦洛新后，药

物的吸收速度快，这会增加低血压，或者是眩晕等不良

症状的发生率，所以说当前临床上，一般选择盐酸坦洛

新这种缓释剂型，对患者进行治疗，在抑制病情发展的

同时，减少药物副作用对身体的影响。对于此药物的缓

释剂型，含药量比较低，如果选择高效液相色谱等方式，

对体内的药物浓度进行检测，灵敏度并不是十分理想，

要注意对测定方法的合理应用，确保检测结果的准确性。

二、盐酸坦洛新血液浓度测定方法

1. 光谱法

此测定方式还被称为“紫外分光光度法”，仪器都是

临床试验室中所具备，所以说其检测的成本低，技术操

作简单，不仅具有省时等特点，还易在盐酸坦洛新中推

广。但测定中所需要的样本量大，对多个成分的混合样

品进行检测时，不容易分离、定量，存在一定的局限性。

上述缺点，影响了此方法在血药浓度测定中的应用范围。

但若血药的浓度水平高，安全范围广，如苯妥英钠等，

可以选择此方式进行检测。

2. 色谱法
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色谱法结合标本中的分子理化性质，了解差异性，

在层析作用下，实现有效分离，具有定性、定量性。在

各项操作中，可以借助高效层析或者是联机技术，实现

相关性的检测，但要注意微电脑控制层析的条件，了解

洗脱方式，加大数据处理的力度。只有这样才能在提高

特异度的同时，强化检测效果，重复性也非常好，并且

此方式还能够对同一标本中的不同药物，或者是其代谢

物，进行准确性检测。如果应用内标法，还可以排除操

作上的误差。

首先是薄层色谱（TLC）法，能够分离人体中的多

种药物，实现定量检测，准确度高，非常适合在纯实验

室中，对混合物、药片进行测定。但这种方法的操作

步骤较为烦琐，操作人员的要求高。而高效薄层色谱法

（HPTLC）在应用中，可以对人血浆中的组成成分，如拉

莫三嗪（LTG）或是唑尼沙胺（ZNS）等 [2] 物质，进行有

效测定。此方法非常简便、精密，检测的准确性高，有

利于进行常规分析。

其次是气相色谱（GC）法，其分离操作，是在物质

可以被气化状态下所开展的，样品具有一定的挥发性，

并且耐热，若遇热不稳定，或是极性大样品，不能有效

监测时，可以借助 GC 方法，对血药浓度进行监测，但药

物的种类可能会受到影响。最近几年，新研究的萃取方

法，用于对盐酸坦洛新的监测，能够弥补GC法中的不足。

3. 放射受体分析法

实验证实 [3]，肾上腺素受体上，有 3 种亚型的受体，

在对前列腺增生进行治疗时，选择性作用在肾上腺素的

受体药物，疗效好，不良反应少。通过对肾上腺素受体

的放射性受体研究，发现所获得单剂量的坦洛新后，药

时曲线会发生一定的变化，其最大浓度，与放射性受体

分析法测定的结果一样。

4.HPLC 法

这种测定方法非常适合对高沸点、大分子和热稳定

性差的药物，进行分析，其对样品前处理要求高。分析

原因：色谱柱是样品分离、分析的关键载体，所以其对

样品纯净度，也具有非常高的要求。对于大分子蛋白质，

或者是其他大分子物质，测定前要进行有效处理，避免

对分析柱的柱效带来影响，确保色谱柱应用的有效性。

当前，高效液相色谱 + 质谱法，在多种药物的药代动力

学研究中得到了有效应用，虽然这种方法的检测效果好，

但所需要的成本高。HPLC-UV 借助 HPLC，对样品的成

分，进行分离纯化，然后利用 UV，实现检测。若对紫外

光存在特殊的吸收峰作用，可以借助此方式进行检测。

对于血浆中游离的坦洛新，应用这种方式测定其浓度，

存在非常高的灵敏度，并且样品的体积小，预处理等操

作简单，实验人员的分析时间也非常短，可以对血液中

的游离坦洛新浓度进行测定。

5. 免疫分析法

除了上述测定方式，免疫分析法在盐酸坦洛新血药

浓度检测中，也存在一定的价值，但在以前的相关性报

道中，这种方法的应用范围并不广。免疫法中的样品处

理操作，流程简单，时间短，是药物浓度检查的主要方

法之一，其灵敏、特异性都非常好，但由于其中存在生

物制剂，检测结果的准确性会受到影响，并且还具有放

射线辐射、污染等多种问题，很少应用在最近几年的血

药浓度测定中。

这种测定方式可以借助酶的高效性或者是专一性，

催化底物反应，在此基础上产生荧光，实现定量检测，

可以对盐酸坦洛新血药浓度进行测定，但是要注意此方

法与其他方法之间的差异性，及时调整测定方案。在此

过程中，酶的活性会受到客观因素的影响，比如温度、

酶浓度等，都可能会抑制酶促反应，因此在应用该方法

时，要注意对试剂的保存。

Abbott 实验室 [4] 中，已对免疫法进行了深入研究，

在化学发光的微粒子等技术基础上，对免疫法进行了完

善，应用其对血清中的地高辛测定，结果非常精确，分

析免疫比浊法的作用原理，主要是抗原抗体在反应后，

产生可溶性免疫的复合物，然后在稀释系统中，借助促

聚剂的作用下，实现自液相析，在此基础形成微粒，让

反应液产生浊度。若其中的抗体浓度，其固定时，所形

成免疫复合物的量，会受到检样中抗原量的影响，随着

其增加不断增加，反应液浊度这个时候也会增加。这个

时候可以通过测定反应液的浊度，与标准品对比，得出

抗原浓度。

但一定要注意以下内容：抗原，或是抗体量如果明

显过剩，会出现可溶性的复合物，增加误差；需要维持

反应管中的抗体蛋白情况，确保其抑制过剩；检测结果

可能受到脂血的影响，要借助 ADVIA1650 分析仪，在免

疫比浊法上，对盐酸坦洛新在血药中的浓度变化，进行

准确性测定，在减少误差的同时，确保后续测定工作的

顺利进行。

三、分析药动学研究结果

1. 吸收

盐酸坦洛属于一种拮抗剂，在良性前列腺增生症的

治疗中具有不错的效果，可以通过竞争性或者是选择性，
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与 α 工突触后的受体结合，可以对松弛前列腺进行治

疗，改善膀胱颈平滑肌，增加其中的尿流量，加速排尿，

缓解症状。患者在口服盐酸坦洛新后，吸收的速度加快，

血浆浓度会显著升高。相关学者，对释放的药物制剂进

行了分析与研发，在改善耐受性的同时，延长物质活性，

在预防血管扩张的同时，减少心血管病的发生。

在口服此药物后，其通常后经胃肠道，被快速吸收，

消除的速度缓慢。实验发现，大鼠与犬在服药后，人体

血药中的药物浓度会迅速增加，所达峰的时间一般为分

别 7.5-30 分钟，半衰期为 0.99-1.15 小时 [5]。若健康人，

在服用坦洛新后，一般 5 小时就会达到血药峰浓度，23.5

小时后会降到峰浓度的 13%，安全性还是比较高的。

2. 分布

坦洛新在进入人体后，会与其中的酸性糖蛋白结合，

其高浓度分布在肝脏与肾脏中，但是其向脑部转运非常

少，连续 74 小时给药，不存在蓄积性。分析大鼠与犬的

实验结果，发现其口服后的清除率分别为（34.5-113.6）、

（3.01-3.99）Lh-1kg-1[6]。此外，服用坦洛新后，其会与

血浆蛋白高速结合，生物利用度非常高。

3. 代谢

通过最近几年我国的受试物种实验数据，发现盐酸

坦洛新代谢的主要途径，是氧化代谢，只有非常小的部

分，会以原形药物方式，从尿中排泄。大鼠体中，该药

物的代谢途径，是一部分邻乙氧基，实现去乙基化，还

有一部分的甲氧基苯磺酰胺，实现去甲基化，有的物质

还会与葡萄糖醛酸结合，形成硫酸化合物，从而代谢。

在人体中，盐酸坦洛新的代谢途径：部分去乙基化产物，

会与硫酸结合有的物质还会氧化。此药物在人体中的代

谢途径，与犬非常相似。

4. 排泄

在服用盐酸坦洛新后，会经胆汁，排泄在粪便中，

实验证实大鼠的尿排泄率，一般为 17%，犬为 47%。成

人在服药后（0.1-0.6mg），30 小时中，原形成的药物尿

排泄率，能够维持在 12-14%，即便是连续口服，也没有

太大的变化。

四、结束语

由此可见，口服盐酸坦洛新后，其会与血浆蛋白有

效结合，在人体中的浓度高，实际的生物利用度，会经

过氧化作用，实现代谢。现阶段，测定体中坦洛新的方

法有很多种，主要以 HPLC-FD 等更为先进的方法为主，

可以结合实际的测定结果，优化与调整药物治疗方案，在

减少不良反应的同时，确保临床用药的安全性。但对于小

剂量药物在血液中的分析，还要进行深入研究与探索。
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