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摘要：临床麻醉需要安全、科学地使用麻醉药，以保障患者的安全性和无痛苦。广义的麻醉用药分为麻醉药和麻醉辅助用药两类，前者根据作用范

围分为全身麻醉药和局部麻醉药，后者包含麻醉镇痛药、肌松药、肌松药拮抗剂等。本文对麻醉药市场情况进行了分析，并对主要的几类麻醉用药

进行了介绍和举例，结合已上市制剂及其市场情况进行了总结。 
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自 1996 年以来，疼痛因其对身心健康的重要性而被视为“第

五大生命体征”[1]。国际疼痛研究协会将疼痛定义为与实际或潜在

的组织损伤相关的令人不快的感觉和情绪体验。多数患者在术后会

出现中度至重度的疼痛，若不能得到及时、有效的处理，可严重影

响术后恢复，降低患者满意度，并且极有可能导致术后慢性疼痛的

形成[2]。因此，有效的术后疼痛管理对于缓解患者疼痛以及预防术

后并发症非常重要。 

麻醉的含义是用药物或其他方法使患者整体或局部失去感觉，

以达到无痛的目的进行手术治疗。近年来，主要依赖药物的临床麻

醉是保障整个临床医学日常诊治工作和发展进步的巨大平台。这些

极其重要和数量巨大的临床工作都需要安全、科学地使用麻醉药，

以保障患者的安全性和无痛苦。 

1 麻醉药的市场情况分析 

麻醉剂由于市场壁垒较高，在生产、流通、销售等均受国家严

格管制，与其他药品品类相比格局较好，市场集中度高。米内网数

据显示，2016 年至 2019 年，麻醉药国内城市公立医院销售额逐渐

增加，2020 年稍有回落，但仍然有将近 124.61 亿的销售额。 

表 3 麻醉药国内城市公立医院年度销售趋势 

年份 2016 年 2017 年 2018 年 2019 年 2020 年 

销售额（亿元） 89.21 103.84 117.06 127.95 124.61 

麻醉药根据其作用范围可分为全麻药及局麻药，前者根据其作

用特点和给药方式不同，又可分为吸入性麻醉药和静脉麻醉药。米

内网数据显示，2015 年至 2020 年全麻药市场规模明显多于局麻药，

约为局麻药的 3~5 倍。2020 年，在全麻药细分市场上，吸入性麻醉

药（主要氟烷类）市场规模弱于静脉麻醉药（丙泊酚等），市场占

有率仅 20%左右。而在局麻药细分市场上，注射用局麻药市场规模

最大，市场占有率达 64%左右，口服类局麻药和外用类局麻药市场

规模稍弱，占有率分别为 20%和 16%。 

表 4 麻醉药国内城市公立医院小类年度销售趋势 

销售额（万元） 
小类名称 

2016 年 2017 年 2018 年 2019 年 2020 年 

全身麻醉剂 773104 894933 992465 1085417 1070468 

局部麻醉剂 119360 144137 178617 194755 176215 

广义的麻醉用药分为麻醉药和麻醉辅助用药两类，前者根据作

用范围分为全身麻醉药和局部麻醉药，后者包含麻醉镇痛药、肌松

药、肌松药拮抗剂等。 

2 全身麻醉药 

全身麻醉是指各种全身麻醉药通过吸入或静脉进入体内，以达

到意识消失、遗忘和制动的状态。已有研究证实，全身麻醉药作用

机制涉及多个靶点和神经通路（例如：丘脑－皮层通路、皮层－皮

层通路[3]等），主要靶点包括各种受体、离子通道、酶和其他蛋白质

等，其中，γ－氨基丁酸Ａ型受体（GABAA）是麻醉药作用的经典

靶点。 

2.1 吸入麻醉药 

吸入麻醉药作为挥发性液体或气体，通过呼吸道而进入人体内

发挥由浅至深的麻醉作用，麻醉功能强、可控性高。目前临床上应

用主流的吸入性麻醉药为地氟烷、七氟烷、异氟烷。 

目前市场占有率最高的吸入性麻醉药是七氟烷，七氟烷对气道

没有刺激反应，麻醉诱导快，循环干扰小，溶解度低，麻醉后苏醒

快，对肝脏的毒性小。其次是地氟烷，地氟烷是现有吸入麻醉药中

血/气分配系数最小的，其麻醉诱导和苏醒均很迅速，可精确控制肺

泡浓度，从而快速调节麻醉深度。七氟烷是目前最理想的吸入性麻

醉剂，而且全球尚无更好的吸入麻醉剂处于临近商业化的研发中。 

2.2 静脉麻醉药 

目前临床常用的静脉麻醉药是咪达唑仑、依托咪酯和丙泊酚，

近年来麻醉药的创新和研发也围绕这几种药物开展。 

2.2.1 咪达唑仑类似物 

䓬苯二氮 类药物是 ICU 患者重要的镇静药物之一，特别是用于

焦虑、癫痫发作以及酒精戒断治疗。咪达唑仑作为第一个水溶性苯

二氮卓类药物，广泛应用于临床镇静和全麻诱导。然而，咪达唑仑

无镇痛作用，其代谢产物（α-羟基-咪达唑仑）具有活性且可蓄积，

从而显著延长了患者苏醒时间。 

瑞马唑仑是咪达唑仑的类似物，是在咪达唑仑的结构上引入了

可以代谢的丙酸甲酯侧链。瑞马唑仑在体内能够快速被非特异性酯

酶水解为羧酸代谢物，该代谢物对 GABAA 受体的亲和力比瑞马唑

仑低 300 倍，几乎不具有药理活性，因此患者恢复时间短于咪达唑

仑[4]。目前，国内有江苏恒瑞医药和宜昌人福药业两家药企的注射

用甲苯磺酸瑞马唑仑获批上市，前者产品自 2019 年获批以来，占

据主要市场，2020 年销售额达 1752 万，2021 年销售增速迅猛，仅

上半年就有 5555 万元的销售额，同比增长 2167.35%。 

2.2.2 依托咪酯类似物 

依托咪酯是咪唑类药物，它能够增强 GABAA 受体的传递，并

且具有极小的心脏和呼吸系统抑制这一优势。依托咪酯为速效、短

效催眠药，无镇痛作用，适用于麻醉诱导或其他复合麻醉组成药。

然而，依托咪酯对肾上腺皮质的抑制作用显著影响了其临床应用，

由此促生了一系列依托咪酯类似物的研发。 

甲氧甲酰-依托咪酯（MOC 依托咪酯）是在现有依托咪酯的末

端引入了不稳定的酯基（图 1 A）。MOC 依托咪酯与 GABAA 受体的

亲和力与依托咪酯相当，但在体内能够快速被非特异性酯酶水解为

羧酸代谢物，该代谢物既无麻醉活性，也不能抑制肾上腺类固醇的

合成[5]，因此起效快，且对肾上腺皮质功能抑制轻，苏醒时间短。 
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碳依托咪酯是一种吡咯依托咪酯类似物（图 1 B），是由一个 5

位吡咯环替代依托咪酯咪唑环设计而成[6]。与依托咪酯相比，这种

分子结构的改变使其肾上腺抑制效力降低了三个数量级。碳依托咪

酯保留了对 GABAA 受体的亲和力，其全身镇静效应和作用时间与

依托咪酯相似。 

 
图 1 甲氧甲酰-依托咪酯（A）与碳依托咪酯（B）化学结构式 

2.2.3 环泊酚 

丙泊酚也是 ICU 常用的镇静药物之一，其特点是起效快、作用

时间短、撤药后能快速清醒、且镇静深度呈剂量依赖性，丙泊酚亦

可产生遗忘作用和抗惊厥作用。丙泊酚主要的副作用是使用时可出

现外周静脉注射痛，还可能出现呼吸和循环抑制，导致呼吸功能和

心血管功能不全等危象。环泊酚在丙泊酚化学结构的基础上引入环

丙基，形成手性结构，增加了立体效应，从而增强了与 GABAA 受

体的亲和力[7]。环泊酚的效能显著高于丙泊酚，且安全性好于丙泊

酚。目前国内仅辽宁海思科制药有限公司生产的环泊酚注射液

（20ml：50mg）于 2020 年 12 月获批，5ml：50mg 规格于 2021 年 2

月获批。 

3 局部麻醉药 

局部麻醉是指在患者神志清醒状态下，将局麻药应用于身体局

部，使机体某一部分的感觉神经传导功能暂时被阻断，运动神经传

导保持完好或同时有程度不等的被阻滞状态。这种阻滞应完全可

逆，不产生任何组织损害。目前临床常用的局麻药物主要包括罗哌

卡因、利多卡因和丁卡因等。其中销售额占比最大的是罗哌卡因，

罗哌卡因是一种新型长效局麻药，安全性高，不良反应小，其中枢

神经系统和心血管系统毒性低，低浓度应用时对感觉-运动神经阻

滞分离明显，常被用于椎管内麻醉的术中及术后镇痛。 

近年来，将长效药物递送系统应用于局部麻醉药的递送成为研

究热点，旨在降低其毒性并延长其作用时间，以更好地满足术后镇

痛的需求。有文献报道或上市的局部麻醉药长效递送系统包括植入

剂、微球、脂质体等[8-10]。局部麻醉药长效递送系统可植入或注射于

手术部位附近，药物从剂型中缓慢释放后，作用于周围神经离子通

道，产生持续、可逆地神经阻滞作用，延长术后镇痛作用[11]。 

4 麻醉镇痛药 

麻醉镇痛药属于麻醉辅助用药，即消除或减轻疼痛的药物，主

要为阿片类药物，具有镇痛效果强、起效快、可调性强、价格低廉

等优点，是 ICU 患者疼痛管理中的基本药物。临床常用的阿片类药

物包括吗啡、芬太尼、瑞芬太尼、舒芬太尼、二氢吗啡酮、美沙酮、

布托啡诺以及地佐辛等。 

4.1 地佐辛 

地佐辛是一种强效阿片类镇痛药，它能缓解术后疼痛，其镇痛

强度、起效时间和作用持续时间与吗啡相当。单独使用地佐辛可用

于术后轻、中度疼痛的镇痛，对于重度疼痛需使用多模式镇痛。该

药脂溶性高，静脉注射起效较快，维持作用时间适中，一般在手术

结束前给药，并根据术中用药情况和创伤程度决定使用剂量[12]。2008

年至 2019 年，地佐辛注射液为扬子江药业集团独家品种，2019 年

11 月 18 日，南京优科制药地佐辛注射液上市申请获批，成为国内

第 2 家该品种获批的企业。近 5 年扬子江药业集团的地佐辛注射液

的市场份额一直稳居首位，2020 年销售额近 54 亿元，而南京优科

制药的产品仅有 2334 万元的销售额。 

4.2 芬太尼类 

芬太尼为合成的阿片受体激动剂‚ 属于强效麻醉性镇痛药，其

镇痛作用是吗啡的 75～125 倍‚ 是临床中使用频率较高的镇痛镇静

药物之一。芬太尼适用于各种疼痛及外科、妇科等手术后和手术过

程中的镇痛，也用于防止或减轻手术后出现的谵妄，还可与麻醉药

合用，作为麻醉辅助用药。 

阿芬太尼起效比芬太尼快 4 倍，作用时间为芬太尼的 1/3，而

根据相对于吗啡的镇痛效价顺序：舒芬太尼（1000x）＞瑞芬太尼

（300x）＞芬太尼（100x）＞阿芬太尼（15x）＞吗啡（1x）＞哌替

啶（0.1x），阿芬太尼的镇痛效价约为芬太尼的 1/7[13]。目前，阿芬

太尼的应用更加倾向于短小操作、日间手术、保留自主呼吸以及门

诊手术的麻醉，但国内近期才成功研制和上市。宜昌人福药业有限

责任公司的盐酸阿芬太尼注射液于 2020 年 2 月获批，江苏恩华药

业股份有限公司的盐酸阿芬太尼注射液于 2021 年 11 月获批。目前

仅宜昌人福药业的产品上市销售，2020 年销售额 394 万元，2021

年上半年销售额 3910 万元，增速迅猛。 

4.3 布托啡诺 

布托啡诺及其主要代谢产物能够激动 K-阿片肽受体，对 U-受

体则具激动和拮抗双重作用。它主要与中枢神经系统（CNS）中的

这些受体相互作用间接发挥其药理作用包括镇痛作用。酒石酸布托

啡诺注射液为江苏恒瑞独家品种，2020 年销售额近 12 亿。 

5 肌松药 

肌松药，即神经肌肉阻滞剂，在全身麻醉实施过程中经常使用。

它们通过使骨骼肌松弛来辅助气管插管和改善手术条件。有两类主

要的肌松药，分为去极化和非去极化药物。 

5.1 去极化肌松药 

琥珀酰胆碱（司可林）是唯一市售的去极化肌松药。和乙酰胆

碱一样，它可以激活位于神经肌肉接头处的乙酰胆碱受体，从而导

致了去极化。由于琥珀酰胆碱不能被乙酰胆碱酯酶水解，它与受体

的结合就更为持久，结果阻止了接头处的复极化，在这段时间内肌

肉就变得松弛了。 

5.2 非去极化肌松药 

非去极化肌松药通过在神经肌肉接头处与突触后烟碱样受体

结合来竞争性拮抗乙酰胆碱从而发挥其作用。目前市面上有多种非

去极化肌松药，临床最常用的以下四种是药物: 罗库溴铵、维库溴

铵、顺式阿曲库铵和泮库溴铵。 

尽管有明显的副作用，去极化肌松药琥珀胆碱仍然是目前临床

上唯一使用的快速起效、超短时效的肌松药。截至目前由于药物起

效时间慢和（或）各种副作用而限制了在研肌松药在临床的使用[14]。 

6 肌松药拮抗剂 

肌松药的残留可以造成患者缺氧、苏醒延迟、呼吸抑制、呼吸

道梗阻、肺部并发症、二氧化碳储留、呼吸心跳停止、缺氧性通气

反应等一系列后果，所以术后必须对残留的肌松药进行有效拮抗。

传统的肌松药拮抗剂为胆碱酯酶抑制剂-新斯的明-，但新斯的明具

有起效慢、仅部分阻滞有效、对深阻滞无效、毒覃样效应等副作用，

并不是理想的肌松药拮抗剂。新型肌松拮抗剂舒更葡糖钠的出现为

人们有效、及时、安全的拮抗肌松药的作用提供了可能。 

舒更葡糖钠是一种新型氨基甾类肌松药特异性拮抗剂，为修饰

后的γ－环糊精，具有亲脂内核心和亲水外端的圆柱体胶囊，能够

高亲和性地包裹罗库溴铵或维库溴铵，并经肾脏排出，不需同时伍

用抗胆碱药物。舒更葡糖钠注射液于 2008 年首先在瑞典上市，用

于逆转由罗库溴铵或维库溴铵导致的肌肉松弛症状，随后于 2015

年在美国获得批准。国内由 Merck Sharp & Dohme Limited 申报的舒

更葡糖钠注射液（2ml:200mg）于 2017 年获批，2021 年上半年销售

额 1.7 亿元，同比增长 218.87%。近年来，国内陆续有十几家公司

进行了本品仿制药申报，仅扬子江药业集团申报的舒更葡糖钠注射

液于 2022 年 3 月获批，成为国内首仿。 
（下转第 117 页） 
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7 结论与展望 

近年来，麻醉学科已经从着眼于降低死亡率发展为改善患者围

术期安全和促进患者长期的功能、认知和神经心理健康的恢复，这

也促进了麻醉药物领域的扩展和创新，基于临床使用安全、利于患

者身心健康的麻醉药物的研发层出不穷。目前全球在研的麻醉用药

主要为结构改良型新药（如瑞马唑仑、环泊酚等）和已有药物的新

剂型（如利多卡因贴剂、右美托咪定膜剂等），创新药较少，而自

主创新药依靠更好的疗效及更低的副作用，在激烈竞争中能更有优

势地获得市场及收益。随着麻醉理论的不断丰富和完善，现代研究

技术的不断进步和革新，相信在不久的将来，国内会有更多新的麻

醉药物被研发出来。 
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