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CAS Number:162011-90-7 基本信息

中文名:
罗非昔布;

 
4-[4-(甲磺酰基)苯基]-3-苯基-2(5)H-呋喃酮

英文名: Rofecoxib

别名:
Vioxx;

 
4-[4-(Methylsulfonyl)phenyl]-3-phenylfuran-2(5H)-one

分子结构:

分子式: C17H14O4S

分子量: 314.36

CAS登录号: 162011-90-7

物理化学性质

熔点: 207ºC

性质描述:

罗非昔布(162011-90-7)的性状：
 

    1.白色或淡黄色结晶粉末；
 

    2.溶于乙醇，不溶于水。
 

CAS#162011-90-7化学试剂供应商(点击生产商链接可查看价格)

供应商信息已更新，请登录爱化学 CAS No. 162011-90-7 查看
 

若您是此化学品供应商，请按照化工产品收录说明进行免费添加

其他信息

产品应用: 非甾体抗炎药

生产方法及其他:
罗非昔布(162011-90-7)的规格：

 
    含量应大于或等于99%；干燥失重应小于0.5%；炽烧残渣应小于0.5%；重金属含量应小于0.002%。

生产方法：
 

    197g4-甲硫基苯甲酮溶于700mL甲醇和350mL二氯甲烷中，在30min内加入881gMMPP，在室温搅拌3h。过滤，

滤液用2L饱和碳酸氢钠水溶液和1L饱和食盐水洗。水溶液再用2L二氯甲烷萃取，萃取液和有机层合并，干燥，浓

缩，得240g白色固体的4-甲磺酰基苯甲酮。

    174g4-甲磺酰基苯甲酮溶于2.5L氯仿，在－5℃下，加入20mg三氯化铝，再加入40mL溴在300mL氯仿中的溶

液。反应后，加入1.5L水，分去氯仿，水层用1L乙酸乙酯萃取。萃取液合并，干燥，浓缩。粗品用50/50的乙酸乙

酯/己烷重结晶，得210g白色固体的2-溴-1-(4-甲磺酰基苯基)乙酮。

     在20℃，27.4g苯乙酸和60g2-溴-1-(4-甲磺酰基苯基)乙酮溶于630mL乙腈，再缓慢加入30.8mL三乙胺。

在室温搅拌20min后，用冰浴冷却。缓慢加入60.1mLDBU，搅拌20min至反应完全。用1mol/L盐酸酸化(颜色从深棕色

变为黄色)，然后加入2.4L冰水混合物，搅拌少许。过滤析出的沉淀，少量水洗，得到64g湿的粗品。将其溶于
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750mL二氯甲烷，加入300g硅胶。浓缩至略干，剩余物装入硅胶柱的顶部，用10%乙酸乙酯/二氯甲烷层析。展开液

浓缩后，得36.6g产物。收率58%。

药理作用：
 

    环氧酶(COX)的2个异构体COX-1和COX-2催化人体前列腺素的合成。COX-1是正常的细胞组成蛋白，在正常组

织中表达，维持体内前列腺素的生理功能，包括胃肠粘膜的保护功能。COX-2是炎症时COX的诱导形式，主要在炎症

细胞中表达，产生介导炎症和疼痛的前列腺素。NSAIDs对炎症的有效治疗作用源于其对COX-2的抑制。而胃肠道穿

孔、溃疡、出血等不良反应则归于对COX-1的抑制。

    本品为口服有效的选择性COX-2抑制剂。每日1次服用足以保持有效的作用，疗效与剂量有关。体内外研究

表明，使用10倍治疗剂量时，未见本品对COX-1有抑制作用，也不会抑制胃前列腺素的合成，且对出血时间无影

响。

临床评价：
 

　　1、784例患有膝或髋骨关节炎患者随机分为3组，分别服用：罗非昔地12.5mg，qd，本药25mg，qd，双氯芬酸

钠50mg，tid，持续观察1年。结果显示，在缓解骨关节炎症方面，罗非观察1年。结果显示，在缓解骨关节炎症方

面，本药12.5或25mg·d-1的疗效与双氯芬酸50mg，tid具有相同的临床疗效，且本品耐受性良好。
 

　　2、本品用于缓解术后牙痛的随机、双盲研究，共观察了152例年龄≥16岁、牙科手术后出现中至重度疼痛的患

者，在24h内完成镇痛效果的有效评估显示，本品50mg与布洛芬400mg疗效相同，并优于安慰剂。
 

　　3、一项在1516例骨关节炎患者(年龄≥50岁)中进行的胃镜检查研究发现：服用本品25或50mg与服用布洛芬的

患者在为期6个月的治疗过程中，消化道溃疡发生率分别为9.6%，14.7%，45.8%。且在为期12周的安慰剂治疗期

间，本品胃镜下消化道溃疡发生率与安慰剂组相似。
 

　　4、在另一项研究中，本品与布洛芬、双氯芬酸和萘丁美酮比较(n=5435)，上消化道穿孔、溃疡、出血(PUBs)

发生率减少55%；与安慰剂比较研究中(n=1500)，经12周治疗的溃疡发生率分别为4.7%和7.3%。
 

　　5、本品不能完全消除NSAIDs引起的胃肠道不良反应，且可能在镇痛及抑制炎症方面的效果较以往的NSAIDs

弱。

药代动力学：
 

    本品口服物利用度为93%，约87%与血浆蛋白结合，Tmax约为2~3h。口服单剂量25mg时，Cmax为207μg·L-

1，AUC为3628μg·L-1·L-1，5次25mg剂量后，稳态Cmax为321μg·L-1，稳态AUC0~24h为4018μg·h-1·L-1。稳态

水平t1/2约为17h，本品主要在肝脏代谢消除，小于1%以原形从尿中排出。主要代谢产物是顺式二氢和反式二氢衍

生物和一个葡萄糖苷酸氢氧衍生物。

适应症：
 

    适用于：骨关节炎症状和体征的短期和长期治疗。缓解疼痛。治疗原发性痛经。

用法用量：
 

    口服给药。骨关节炎：推荐起始剂量为12.5mg ,一日一次，一些患者剂量增加至此25mg，一日一次，可能

取得更好的疗效，最大推荐剂量为每日25mg。缓解急性疼痛和治疗原发性痛经：推荐首次剂量为50mg，一日一次。

随后剂量为25至50mg。最大推荐剂量为每日50mg。可连续服用5天。老年患者。轻到中度肾功能不全患者(肌酐清除

率为30-80ml/min)和轻到中度肝功能不全患者(Child-Pugh评为5-9)不需用调整剂量。无严重肝功能不全患者

(Child-Pug评分为5-9)不需调整剂量。无严重肝功能不全患者(Child-Pugh值大于9)的临床数据。可与食物同服或

单独服用。

不良反应：
 

    在临床试验中， 对大约会5400例使用该药患者进行了安全性评价，其中近800例患者服药1年或更长时间。

以下是在临床研究中患者用药达6个月所报告的与药物有关的不良反应。这些不良反应发生在≥2%的服用该药的患

者中。其发生率较安慰剂组高：下肢水肿、高血压、心口灼热、消化不良、上腹不适、恶心、腹泻。另外罕见有口

腔溃肠的报告。服用该药1年或更长时间，不良反应与上述报告相似。

禁忌症：
 

　　1、禁用于对本品任一成分过敏患者。
 

　　2、有活动性消化性溃疡或胃肠道出血的患者禁用。
 

　　3、中重度肝功能障碍者禁用。
 

　　4、肌酐清除率＜30mL·min-1，禁用。
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注意事项：
 

    晚期肾脏疾病患者不建议使用该药治疗。严重脱水患者须慎重使用本药。建议在开始使用本药治疗前进行

补液。对已有水肿和心功能不全的患者给予本药时，应考虑到可能导致体液潴留和水肿。如存在持续性肝功能检查

异常(三倍于正常值上限)，应停用该药。曾因水杨酸盐或非选择性环氧化酶抑制剂而导致急性哮喘发作、荨麻疹或

鼻炎加重的患者应慎重用该药。这些反应的病理生理学尚不清楚,医生应权衡给予该药可能的效果和危险性。本药

可掩盖感染的症状一发烧。当给正在接受抗感染治疗的患者服用本药时，医生应该意识这。

警告：
 

    据英国《星期日泰晤士报》2005年8月21日报道，美国默沙东公司生产的关节炎镇痛药，即本药可能导致全

球6万人死亡。这家世界著名药厂正面临诉讼浪潮。据报道，全球有约2000万人服用过本药。本药为默沙东公司带

来了丰厚利润。这种药2001年开始在中国上市。但是美国食品与药物管理局去年发布报告称，本药具有引发心脏病

的副作用。默沙东公司迫于压力，于2004年9月决定在全球停止销售此药。《星期日泰晤士报》的报道称，据估

计，该药可能导致近2000名英国患者死亡。这些患者家属正考虑起诉默沙东公司，而在美国已有4200多起涉及该药

的诉讼案。　默沙东中国公关部的安女士22日接受新华社记者采访时说，该药在中国的使用者数量不详。目前尚未

有中国消费者提起与该药有关的诉讼。8月19日，美国一家法院曾判定默沙东公司向一名该药使用者的家属赔偿

2.53亿美元。法院认为，本药导致这名服用者于2001年5月心脏病突发而死。不过，这只是默沙东公司涉及的数千

起悬而未决的医疗事故案件之一。专家分析，默沙东公司的诉讼赔款最终可能达到180亿美元。本药品已经全球召

回。

孕妇及哺乳期妇女用药：
 

    与其它已知前列腺素合成抑制剂一样，应避免在妊娠后期使用本药。因为它可导致动脉管的提前闭合。

规格：
 

    12.5mg/片：7片/盒，25mg/片：7片/盒。
 

相关化学品信息
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