
  将不同时间体外溶出量累加计算累积释放百分率 Φ

k h l o根据 • ¤ª±̈ µp �̈ ¶̄²±公式以均值计算盐酸尼卡地平缓

释微丸口服后不同时间的吸收百分数 φk h l ∀不同时间体内

吸收分数和相应时间的体外释放百分率的计算结果见表 o经

线性回归 o得方程 }φ � p y .twsv n t .uz{s Φ(ρ� s .|y{t , ν �

ts) ∀经相关系数检验 ,两者之间存在显著的相关性( Π �

s qstl ∀结果见表 v ∀

表 3  体外释放百分率 Φk h l和体内吸收百分数 φk h l实验

结果r ν � y

·r« φr h Φr h

   t uv qvt ux q{u ? t qvt

u wv qx| vu qyu ? u qx{

v yt qts w{ qw{ ? v q|w

w {w qus x| qy{ ? w qtz

x {{ q|w zs qx{ ? x qts

y |s qx{ zw qzs ? w qxw

{ |y quy {u qvx ? w quv

ts |w qtz {w qtu ? w qvu

tu |y qt{ {x qv{ ? x qut

4  讨  论

实验结果表明 o本文建立的体外释放方法与体内吸收分

数之间存在着良好的相关性 ∀本文建立的反相高效液相色

谱法测定血浆中盐酸尼卡地平浓度 o灵敏度高 o线性范围宽 o

重现性好 o适用于盐酸尼卡地平体内药动学的研究 ∀
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收稿日期 }usss p su p ty

盐酸洛美沙星片的工艺改进

陈建娥k如东 uuywss南通神怡制药有限公司l

摘要  目的 }为了进一步提高盐酸洛美沙星片溶出与吸收性能 ∀方法 }采用微粉化及新型片剂辅料 ∀结果 }制备了高效盐酸

洛美沙星薄膜衣片 ∀结论 }经对照检验 o结果溶出度较市售品显著加速 ∀

关键词  洛美沙星 ~低取代羟丙纤维素 ~羟丙甲基纤维素

Ιµ προϖεµεντ ον τηε πρεπαρατιον τεχηνολογψ οφλοµεφλοξαχινι ηψδροχηλοριδι ταβλετσ

≤«̈ ±ª�¬¤̈ k≤«̈ ±ª�∞l( Ναντονγ Σηενγψι Πηαρµαχευτιχαλ ΧΟ . , ϑιανγσυ uuywss)

ΑΒΣΤΡ ΑΧΤ  ΟΒϑΕΧΤΙς Ε :×²µ¤¬¶̈ ¶²̄∏¥¬̄¬·¼ ¤±§¤¥¶²µ³·¬²± ²© ²̄° ©̈̄²¬¤¦¬±¬«¼§µ²¦«̄²µ¬§¬·¤¥̄ ·̈¶qΜΕΤΗΟ∆Σ }×«̈ °¬¦µ²p©¬±̈ ±̈ º·¼³̈

·¤¥̄ ·̈¶º¤¶∏¶̈§qΡΕΣΥΛΤΣ }≥∏³̈µ¤√¤¬̄¤¥̄¨ ²̄° ©̈̄²¬¤¦¬±¬«¼§µ²¦«̄²µ¬§¬©¬̄° p ¦²¤·¬±ª·¤¥̄ ·̈¶º µ̈̈ ³µ̈³¤µ̈§qΧΟΝΧΛΥΣΙΟΝ :×«¬¶®¬±§²©

·¤¥̄ ·̈¶¬°³µ²√ §̈¶²̄∏¥¬̄¬·¼ ¶¬ª±¬©¬¦¤±·̄¼ q

ΚΕΨ ΩΟΡ ∆Σ  ²̄° ©̈̄²¬¤¦¬±¬ō²º ¶∏¥¶·¬·∏·̈§«¼§µ²¬¼³µ²³¼ ¦̈¯̄∏̄²¶̈ o«¼§µ²¬¼³µ²³¼ ° ·̈«¼̄ ¦̈¯̄∏̄²¶̈

  盐酸洛美沙星系喹诺酮类广谱抗菌剂 o具有抗菌力强  

体内半衰期长的特点 ∀其抗菌效力优于诺氟沙星 !依诺沙

星 o体内消除半衰期达 y ∗ z«∀本文报告 o为进一步提高盐酸

洛美沙星片的溶出与吸收 o笔者研制了高效盐酸洛美沙星

片 ∀

1  仪器与试药

� ≤⁄p y型药物溶出度仪k上海黄海药检仪器厂l ~zxus •

紫外分光光度计k上海光学仪器厂l ~盐酸洛美沙星k常州第

二制药厂l ~低取低羟丙甲基纤维素k浙江湖州市菱湖食品化

工厂l ~羟丙甲基纤维素 s qsxw°¤q¶k山东肥城瑞泰精细化工

有限公司l ~微晶纤维素k上海市青浦县赵屯制药厂l ∀

2  工  艺

2 q1  片芯处方  盐酸洛美沙星 tts qw®ªo低取代羟丙纤维素

{s®ªo微晶纤维素 us®ªo微粉硅胶 t®ªo硬脂酸镁 u®ªo∞⁄×� p u
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�¤vsªot h羟丙甲基纤维素溶液适量 o共制 tss万片 ∀

2 q2  薄膜衣k ´液l处方  羟丙甲基纤维素 tyªo蓖麻油 vsªo

吐温 p {s tsªo邻苯二甲酸二乙酯 tsªo{s h乙醇加至 tsss°̄ ∀

2 q3  薄膜衣k µ液l处方  羟丙甲基纤维素 usªo蓖麻油 tsªo

吐温 p {s tsªo邻苯二甲酸二乙酯 tsªo滑石粉 usªoxs h 乙醇

加至 tsss°̄ ∀

2 q4  制法  取盐酸洛美沙星 o经微粉化ktsΛ°以下l与低取

低羟丙纤维素混合 o加溶有 ∞⁄×� p u �¤的 t h羟丙甲基纤维

素溶液适量 o混合制粒 okys ? xl ε 烘干 ∀加微晶纤维素 !微

粉硅胶及硬脂酸镁干粉 ∀混合压片 ∀用薄膜衣 ´液包衣数

层 o每公斤素片约消耗 ´液 xs°̄ 左右 ∀再用薄膜衣 µ液包

衣 o至每公斤素片约消耗 µ液 txs°̄ 左右 o即得 ∀

3  溶出度测定

3 q1  标准曲线的制备  精密称取已经 tsx ε 干燥至恒重的

盐酸洛美沙星适量 o加盐酸溶液ks qt°²̄r°̄ l溶解并分别稀释

至 t ou ov ow ox oy和 zΛªr°̄ o在 uuz±°波长处测定吸收度 o绘成

标准曲线 ∀曲线回归方程为 Χ � s .sst n s .tsvxΑ, ρ � s .

|||z ∀

3 q2  测定方法  转蓝法 }以盐酸ks qt°²̄r°̄ ltsss°̄ 为溶剂 o

转蓝转速 tssµr°¬±o取试制的样品与市售对照品测定 o分别

于 t ou ov ow ox ots otx ous oux和 vs°¬±取样并稀释后于 uuz±°

波长处测定吸收度 o计算溶出度 o并用正态概率纸求得 ×xs ∀

4  吸湿性试验

分别取本品素片 !薄膜衣片 !市售盐酸洛美沙星片 o暴露

于相对温度 zx h !温度 ws ε 条件下 o经放置后检查吸湿率 ∀

5  结果与讨论

结果见表 t ou ∀

表 1  溶出度试验结果

样  品 累计溶出度r h kcξ ? σ , ν � yl ×xs

试制品
tχ

us q| ? x qs

uχ

xx qz ? t{ qy

vχ

z| q{ ? t| qs

wχ

|w qs ? x qx

xχ

|{ qx ? v qs
t q|χ

对照品
xχ

s qwt ? s qu

tsχ

wv qv ? u qz

txχ

yy qs ? w qs

usχ

{s qu ? t qx

uxχ

{y qw ? u qz

vsχ

|t qv ? v qt
tv qsχ

表 2  吸湿性试验结果

样  品
吸湿率r h o§

s t u v w x y

素片   s qss s qwy s qw| t qu{ u qtx v qxu x qtu

薄膜衣片 s qss s qtu s qtx s qus s qyu s q{x t qs{

对照品 3 s qss s qwt s qzs s q{s s q{| s q|{ t qus

注 }3对照品为包有隔离层的糖衣片

5 q1  本文工艺采用低取代羟丙纤维素≈t 作颗粒内崩解剂 o

并用微晶纤维素作颗粒外崩解剂 o同时将主药微粉化ktsΛ°

以下l处理 o结果该片剂的崩解极为迅速 o分散良好 ∀与市售

品比较 o溶出更加迅速 !完全 ∀

5 q2  国产羟丙甲基纤维素是比较新型的辅料 o在片剂中常

用作粘合剂 ∀本文用作薄膜衣材料 o防潮效果良好 o同时又

不影响崩解≈t  o但由于该品种不易制成高浓度醇的溶液 o而

本试验中的片芯由于含有较多低取代羟丙纤维素而有较强

吸水性 o因而给包衣操作带来一 定困难 ∀在用传统包衣锅

包衣的操作过程中应适当提高操作温度 o并先用含醇浓度较

高 o干燥速度较快的 ´液包隔离层 o仍可得到满意的成品 ∀

5 q3  盐酸洛美沙星在铁等金属离子存在时受热 o颜色变

蓝≈u  o本文处方中加入 ∞⁄×� p u �¤o避免了变色情况的发

生 ∀
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高效液相色谱法测定利福平血清和关节腔液浓度

陈赛贞  陈海啸  王  临  梁军波  王章富k台州 vtzsss 浙江省台州医院l

摘要  目的 }建立测定血清及关节腔液中利福平的高效液相色谱法 o并以此法考察单剂量口服利福平后关节腔液中药物的分

布情况 ∀方法 }血清加抗氧剂维生素 ≤ 后 o用乙酸乙酯提取浓集进样 o采用 ≤t{柱ktxs ≅ v q|°° wΛl o以甲醇 p s qsux°²̄r��¤�¦

k用 ��¦调到 ³� z qslkyuΒwsl为流动相 o氯氮艹卓为内标 o紫外检测波长为 vvw±° ∀测定单剂量口服利福平 u«后血清及关节腔

液中的利福平浓度 ∀结果 }血清利福平在 s qx ∗ usΛªr°̄ !关节腔液在 s qx ∗ tsΛªr°̄ 范围内浓度与峰面积比线性关系良好 ∀两

者回收率分别为 tss q| h和 || qv h o日内 !日间误差两者均 [ y h ∀给药 u«后 o关节腔药物浓度只为同期血清浓度的 uu h左右 ∀

结论 ~本法准确 !灵敏 o适用于治疗药物监测和药动学研究 ∀利福平用于关节结核的治疗应给予较大剂量 ∀

关键词  利福平 ~�°�≤ ~关节腔液浓度 ~血药浓度
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