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摘要：瑞马唑仑(Remimazolam)是全球同步研发的 1. 1 类新药，其安全性、稳定性等优势已被全球多家药企认可，并于 2020 年 7 月正式获批
上市，打破了国内外临床镇静药物领域近 30 年无创新药上市的局面。随着瑞马唑仑的上市，因其相较于其他类型的镇静药有显著的优势，迅
速的走进了全球各个临床大夫的视野，也为麻醉医师的镇静药物选择提供了更多的选择，本文就瑞马唑仑目前在临床应用中的进展进行综述，
以期为临床治疗提供参考。 
Abstract: Remimazolam is a new class 1.1 drug developed globally, its safety and stability advantages have been recognised by many pharmaceutical 
companies around the world, and was officially approved for marketing in July 2020, breaking the situation of domestic and foreign clinical sedation 
drugs in the field of nearly 30 years without innovative drugs on the market. With the listing of remazolam, due to its significant advantages over other 
types of sedative drugs, it has rapidly entered the vision of clinical doctors around the world, and also provides more options for anaesthesiologists in the 
selection of sedative drugs. This article reviews the current progress of remazolam in clinical application, with a view to providing references for clinical 
treatment. 
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引言： 

现代麻醉学研究的不断深入及技术水平的逐步提高为临床检

查及手术的顺利进行提供了前提与保障，为满足各类疾病及各年龄

阶段患者的需求，麻醉用药需要保证快速起效、镇静充分、镇痛完

善、安全指数高、良好抑制应激反应、对非活性代谢物清除作用可

预测等，是麻醉领域一直以来发展的主要方向，亦是现阶段研发麻

醉药物的热点与难点[1]。 

镇静是临床上重要的环节。良好的镇静不仅可以减少患者的紧

张、焦虑等不良情绪、维持患者生命体征的平稳，也可以减少患者

的应激反应，现有的镇静药物尽管有效，但并不理想。丙泊酚是临

床上使用最广的镇静药物，自其首次给药以来一直被认为是“理想

药物”，于 1986 年首次投入临床使用。然而，丙泊酚也有一些明显

的缺点例如：丙泊酚会造成明显的心肺功能抑制和注射疼痛。 咪

达唑仑也不是最佳的麻醉药物，尽管其对心肺抑制的影响较小，但

它具有过度镇静的风险。它可以在肾功能损害和长时间输注等情况

下积累，细胞色素 P450-3A4 活性的个体差异也可导致药物的发作

和持续时间不可预测地波动。同时右美托嘧啶也会引起一些不良反

应如心动过缓和低血压等[2-3]。 

瑞马唑仑(Remimazolam) 是药物研究者在依托咪酯和瑞芬太尼

合成的启发下摒弃 以往仅从主环修饰苯二氮卓类药物的观念，从

软药角度着手，在苯二氮卓母环上引入侧链，即在咪达唑仑结构上

引入可代谢的丙酸甲酯侧链，得到了瑞马唑仑为苯二氮卓类药物研

发提供了新思路。瑞马唑仑是咪达唑仑类似物，属新型超短效镇静

药物。[4-5] 

1.瑞马唑仑的药理学特性： 

1.1 瑞马唑仑的化学结构特点： 

瑞马唑仑是咪达唑仑类似物，属新型超短效镇静药物，分子式

为 C21H19BrN4O2，相对分子量为 439. 305，被设计为软性药物酯

基，具有易代谢的酯成分[6]。 

 
图 1 咪达唑仑和瑞马唑仑结构 

1.2 瑞马唑仑的镇静机制： 

瑞马唑仑是咪达唑仑类似物，属新型超短效镇静药物。总结相

关药理学研究发现，瑞马唑仑主要作用于脑内抑制性神经递质 

GABA 受体，增强含有γ亚基 GABA 受体活性，通过开放 Cl－通

道、增加 Cl－内流等作用产生中枢抑制效应，增加细胞膜内电位，

使神经细胞膜超极化，抑制神经元活动，可对神经元兴奋性发挥缓

解作用，进而减少机体活动，产生镇静、遗忘等作用。[4-5] 

1.3 瑞马唑仑的药代动力学特点： 

国内外近期临床研究发现，瑞马唑仑血药浓度达峰时间为 1 

min 左右，短于咪达唑仑，与丙泊酚类似，平均滞留时间仅为咪达

唑仑的 1 /7，其药代动力学呈线性，清除与机体体质量无关，清除

率可达咪达唑仑的 3 倍，可经血液中非特异性酯酶快速水解代谢

为无药理活性的唑仑丙酸，同时其对 GABA 受体的亲和力仅为咪

达唑仑的 1/400，因此瑞马唑仑不依赖细胞 P450 酶、肝脏代谢，

具有药效迅速、消除半衰期短、维持时间短、无蓄积、恢复快等特

点; 并有特异性拮抗剂氟马西尼，麻醉作用可被迅速逆转，其时-

量相关半衰期不受输注时间影响，长时间或高剂量用药均不会引起

并药物蓄积。[7] 

2.瑞马唑仑的临床使用： 

2.1 瑞玛唑仑用于程序性镇静： 

2.1.1 瑞马唑仑在无痛胃肠镜中的应用： 

胃肠镜检查能够直接观察患者胃肠道的病变情况，具有较高的

诊断率和准确率，是消化系统的一项重要检查和治疗手段。随着舒

适化医疗的开展，无痛胃肠镜检查已经广泛应用于临床实践，麻醉

辅助下的无痛胃肠镜检查可有效减少患者在手术过程中的不适感，

提高患者的舒适 度，方便胃肠镜医生进行操作[8]。目前临床常用的

镇静药物有丙泊酚和咪达唑仑等。丙泊酚是一种静脉麻醉药，具有

起效快、作用时间短、短时间内不蓄积的特点，但大剂量时容易引

起低血压和呼吸抑制，同时还有注射痛的缺点[9]。咪达唑仑也有作

用时间长，麻醉恢复慢等缺点，特别是对于肝肾功能异常的患者来

说咪达唑仑的消除半衰期达到了 1.8-6.6 个小时[10]，而瑞马唑仑起效

和恢复时间快，且呼吸和循环抑制轻，无注射痛，其也为无痛内镜

检查提供了新的麻醉药物选择。Lin Zhang 等[11]对进行无痛胃肠镜检

查的 528 例患者进行荟萃分析发现,瑞马唑仑（5mg 初始剂量）和咪

达唑仑（8mg 初始剂量）的镇静效果相当，但是瑞马唑仑的镇静起

效时间更短，镇静满意程度瑞马唑仑（82.5%）也明显优于咪达唑

仑 46.3%，瑞马唑仑术后苏醒时间和咪达唑仑相比也有明显优势。

此外瑞马唑仑的安全性也要优于咪达唑仑，瑞马唑仑组低血压发生
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率为 35.8%，咪达唑仑组为 50.4%，两组不良事件发生率分别为 71%

和 83.5%。不良反应主要有低血压、高血压、心动过缓、心动过速、

缺氧、恶心呕吐等。Zhao MJ 等[12]对进行无痛胃肠镜的 1147 例患者

进行荟萃分析发现，在注射疼痛、低血压、呼吸抑制、麻醉后心动

缓等不良反应方面，瑞马唑仑优于丙泊酚。但是瑞马唑仑在手术后

达到完全清醒时间更长。 

以上研究均表明，瑞马唑仑可以安全、有效的用于消化道内镜

检查，且和咪达唑仑以及丙泊酚相比，不良反应少，效果满意。 

2.1.2 瑞马唑仑在支气管镜检查中的应用： 

随着纤维支气管镜在各种肺部疾病诊治中的发展，对麻醉/镇静

的要求越来越高，在保证检查/手术过程顺利进行的同时，对患者的

安全也提出了很大的挑战。丙泊酚和咪达唑仑是临床支气管镜检查

中最常用的静脉镇静剂。这两种药物都被广泛应用于临床，但它们

也有其局限性。Zhou 等[13]研究发现和在支气管镜检查中使用 2mg/kg

的丙泊酚相比，使用 0.2mg/kg 的瑞马唑仑可以减少注射痛，低血压

以及呼吸抑制的发生，但是瑞马唑仑组术后意识恢复时间长于丙泊

酚组。 

研究表明瑞马唑仑可以安全的应用于支气管镜检查，并且相较

于丙泊酚，瑞马唑仑对于呼吸、循环系统的影响更小。 

2.1.3 瑞马唑仑在内镜下逆行胰胆管造影术（ERCP）中的应用： 

目前丙泊酚和阿片类药物的组合被用作 ERCP 期间的首选镇静

方案。 然而，丙泊酚大剂量应用时会引起低血压和呼吸抑制的风

险，并且丙泊酚的注射痛也会给患者带来不适。据报道，使用异丙

酚镇静的 ERCP 患者中，近 43%出现低氧血症，低血压发生率高达

19%，但可能需要进一步干预[14]。因此，探究对呼吸循环影响更小

的镇静药物瑞马唑仑在 ERCP 中的应用是必要的. Dong SA 等[15]对比

瑞马唑仑联合阿芬太尼和丙泊酚联合阿芬太尼在 ERCP 中的镇静效

果分析发现瑞马唑仑组 9.6%的患者出现缺氧，丙泊酚组 15.7%的患

者出现缺氧。同时瑞马唑仑组术中出现低血压（17.6%）、高血压

（8.8%）、心动过缓（6.0%）的比例均低于丙泊酚组（35.2%、9.0%、

11.4%），瑞马唑仑组没有注射痛的情况发生，而丙泊酚组出现注射

痛的比例为 21.2%。但是瑞马唑仑组的患者术后苏醒时间要长于丙

泊酚组。 

2.1.4 瑞马唑仑在小儿核磁共振检查中的应用： 

磁共振成像(MRI)在儿科人群中的应用正在扩大。儿童通常需

要全身麻醉或镇静才能保持静止，以获得足够的 MRI 图像，Kim 等

人对随机对照试验进行了系统回顾和荟萃分析[16]。他们评估了右美

托咪定镇静与丙泊酚、氯胺酮和咪达唑仑相比用于儿童 MRI 的有效

性和安全性。他们得出的结论是右美托咪定具有与其他药物相同的

镇静效果，但对呼吸的影响较小。同时，镇静延迟起效和恢复时间

较长是右美托咪定用于儿童 MRI 镇静的局限性。程序性镇静在儿科

越来越普遍[17]。因为儿童有生长发育方面的顾虑，所以了解镇静药

物对儿童的潜在影响非常重要。在提供儿童镇静时，选择合适的药

物是至关重要的，理想的特征是:快速且可预测的起效速度，剂量依

赖的作用，快速消除，对呼吸系统和循环系统无影响或影响轻微，

无注射疼痛，可以逆转[18]。 

目前尚缺少瑞马唑仑在儿科方面的试验，但是不可否认瑞马唑

仑在儿科镇静方面具有很大的潜力。 

2.2 瑞马唑仑在全身麻醉诱导和维持中的应用： 

目前，在全身麻醉的诱导和维持中最常用的镇静剂为丙泊酚，

瑞马唑仑和丙泊酚相比，丙泊酚用于麻醉诱导和维持有以下缺点:

注射时疼痛，血压降低，心率降低，呼吸抑制，异丙酚输液综合征

(非常罕见)。下面，我们将比较瑞马唑仑和丙泊酚在全身麻醉的诱

导和维持中的临床试验结果。 

Dai 等[19]在 190 例 ASA PS I 或 II 型患者中，与 2mg /kg 的丙泊

酚相比，评估了瑞马唑仑用于麻醉诱导的安全性和有效性。麻醉诱

导前 1 分钟给药舒芬太尼(0.3 ~ 0.5µg/kg)。0.2 mg/kg (R1 组)、0.3 mg/kg 

(R2 组)和 0.4 mg/kg (R3 组)的瑞马唑仑在 1 min 内诱导麻醉成功率分

别为 89%、94%和 100%。R2 组、R3 组和丙泊酚组诱导成功率无显

著差异。Dai 等[19]也比较了三种诱导剂量(0.2 mg/kg、0.3 mg/kg 和 0.4 

mg/kg)的瑞马唑仑诱导剂量的低血压发生率和 2mg /kg 的丙泊酚（p

组）的低血压发生率的关系。诱导过程中的低血压，定义为平均动

脉血压< 65 mmHg 或收缩压降至<基线值的 70%，R1 组中 13%的患

者发生低血压，R2 组中 24%的患者发生低血压。与 P 组（44%）

相比，R1 组和 R2 组的低血压发生率显著降低。在本试验中，雷马

唑仑在麻醉诱导过程中表现出优越的血流动力学稳定性，且瑞马唑

仑组均未发生注射痛，而丙泊酚组有 27%的患者出现了注射痛。 

Ruta 等[20]报道了一例 81 岁严重主动脉瓣狭窄的女性患者全乳

切除术期间，瑞马唑仑成功诱导并维持全身麻醉的病例。他们的结

论是：全身麻醉使用瑞马唑仑可以保护该患者的心输出量，因此，

瑞马唑仑可能是严重主动脉瓣狭窄患者的安全选择。 

以上的研究表明，在诱导和维持全身麻醉方面，瑞马唑仑不逊

于丙泊酚。和丙泊酚相比，瑞马唑仑还具有对呼吸系统和心血管系

统影响小的优点。 

3.小结： 

近年来在无痛内镜检查中的镇静应用越来越广泛，与此同时日

间手术等短小手术数量增加，对于镇静药物的选择提出了更高的要

求，作为最新研发出的超短效镇静药物瑞马唑仑，它具有药效迅速、

消除半衰期短、维持时间短、无蓄积、恢复快等特点; 并有特异性

拮抗剂氟马西尼，麻醉作用可被迅速逆转，其时-量相关半衰期不

受输注时间影响，长时间或高剂量用药均不会引起并药物蓄积等优

点。因其相较于其他类型的镇静药有显著的优势，迅速的走进了全

球各个临床大夫的视野，也为麻醉医师的镇静药物选择提供了更多

的选择。 
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