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CAS Number:66711-21-5 基本信息

中文名:
阿可乐定; 

2-((4-氨基-2,6-二氯苯基)亚氨基)咪唑烷

英文名: Apraclonidine

别名:
2-((4-Amino-2,6-dichlorophenyl)imino)imidazolidine;

2,6-Dichloro-N-(4,5-dihydro-1H-imidazol-2-yl)benzene-1,4-diamine

分子结构:
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分子量: 245.11

CAS登录号: 66711-21-5

安全信息

安全说明:

S22：不要吸入粉尘。  

S45：出现意外或者感到不适，立刻到医生那里寻求帮助（最好带去产品容器标签）。  

S36/37/39：穿戴合适的防护服、手套并使用防护眼镜或者面罩。  

危险类别码: R23/24/25：吸入、皮肤接触和不慎吞咽有毒。  

CAS#66711-21-5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. 66711-21-5 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:
阿可乐定(66711-21-5)的用途： 

    通过激活眼内α
2
-肾上腺素能受体降低眼内压。用于治疗和预防氩光小梁切除或虹膜切除的术后眼内压升高。 

1.阿可乐定(66711-21-5)的生产方法： 

    可乐定用浓硝酸和硫酸在5～10℃硝化，生成物在乙醇中，浓盐酸存在下，用铁粉还原，得到盐酸阿可乐定。

2.眼内通透性： 

    研究显示，该药进入房水的主要通路是角膜，而该药进入睫状体的主要通路是结膜和巩膜。虽然与可乐定相比

该药的极性增加使其穿透角膜的能力下降，但该药可通过结膜和巩膜进入睫状体，其重要意义在于睫状体可能是该

药的主要靶组织。 

3.药理作用： 

    该药是一个相对选择性α
2
-受体激动剂，是可乐定的衍生物。其与可乐定的结构差异是在苯环C4位置连接一个氨

基。这种结构改变使得阿可乐在生理pH值下，极性增强，电离作用增加约25%，对血-脑屏障的穿透能力下降，不易

进入中枢神经定系统，对血压调节中枢的抑制较少。此外，阿可乐的极性增加使其对角膜的穿透系数下降约80%。 

    该药是一个有效的降眼内压药物。正常人滴眼后房水生成减少约1/3。开角型青光眼及高眼内压症滴眼后15～

30min开始降低眼内压，3～5h降眼内压作用最大，眼内压降低0.33～0.67kPa，眼内压下降率为28%～40%，降眼内压

作用持续8h。滴用0.5%3个月，眼内压由3.44kPa-0.43kPa降至2.72kPa±0.53kPa，与噻吗心安的降眼内压效果无显

著差别。比较0.125%、0.25%、0.5%和1%该药的降眼内压作用，发现0.25%和0.5%两个浓度的降眼内压效果最好。 

    该药与可乐定的降眼内压作用机制相同，主要是减少房水生成，同时也少量增加房水的流出。迄今已对该药的
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生产方法及其他:

降低眼内压作用机制进行了许多研究，主要结果如下。 

    眼内压描记研究显示，该药主要是通过减少房水的生成降低眼内压，不增加房水的流出。应用房水荧光光度计

研究显示，对正常志愿者局部应用该药，4h后房水的生成减少35%，与临床观察到的最大降眼内压作用一致。 

    该药的主要作用部位可能在交感神经-睫状体连接处，但完整的细胞内机制尚不完全清楚。正常情况下，动作电

位到达肾上腺素能神经突触，引起突触囊泡释放去甲肾上腺素进入突触间隙。去甲肾上腺素通过突触间隙扩散并与

突触后受体结合。睫状体处突触后膜上的受体主要是β
2
-肾上腺能受体，属G蛋白偶联受体。去甲肾上腺素与β受体结

合形成的复合物，激活细胞膜内的兴奋性GS蛋白，GS蛋白刺激腺苷酸环化酶的产生，该酶催化三磷酸腺苷(ATP)形成

环磷酸腺苷(cAMP)，刺激房水生成。 

    现在认为，该药减少房水的生成主要由α
2
-受体介导。α

2
-受体位于突触前膜交感神经末梢，调节神经介质的释

放。α
2
-受体也位于睫状体非色素上皮细胞膜上，能抑制细胞对神经介质的反应。α

2
-受体激动剂如可乐定、该药、

溴莫尼定可与突触前膜及突触后膜上的受体结合，突触前膜α
2
-受体的激活抑制交感神经兴奋时释放神经介质。去甲

肾上腺素减少了对睫状体β受体的刺激，结果引起房水生成减少。 

    突触后睫状体上的α
2
-受体与激动剂结合后形成的复合物激活抑制性G蛋白，即Gi蛋白，Gi蛋白抑制腺苷酸环化

酶的活性使细胞内cAMP生成减少，结果使蛋白质磷酸化及Na-K-ATP酶活性都受到抑制，使Na+分泌减少，房水生成减

少。此外，激活的突触后α2-受体也刺激Ca2+依赖性蛋白激酶C通路，抑制氯化物分泌，氯化物分泌减少使细胞对神

经介质与突触后膜β受体的结合受到影响。 

    一种新的受体，咪唑啉受体已被定位。这种受体与α受体有区别，可被分为I1和I2两种亚型。然而，许多α
2
-受

体的激动剂不仅与突触前膜及突触后膜上α
2
-受体结合，也与两种咪唑啉受体亚型结合。目前尚不清楚哪种受体亚型

的参与α受体激动剂的降眼内压作用。 

    该药也可通过影响眼部血流降低眼内压。尽管该药主要是α
2
-受体激动剂，但浓度高时也激动α

1
-受体。激动α

1
-

受体可收缩血管平滑肌引起血管收缩，使睫状体的血供减少，房水生成减少。然而，Jin发现α
2
-受体激动剂

Lofexidine也降低眼内压，但不减少睫状体的血流。 

    该药降低眼内压的另一个可能机制是降低巩膜上静脉压。Kriegelstein等发现应用可乐定治疗的患者巩膜上静

脉压明显降低，最大可降低0.53kPa。另一项研究显示，50%滴用0.5%该药的正常志愿者的眼内压比正常平均巩膜上

静脉压低1.33kPa。巩膜上静脉压降低可能与角巩膜缘血流减少有关。已知用可乐定后角巩膜缘血流减少。 

    以前曾推测该药的降低眼内压作用是通过促进前列腺素释放所介导。然而，临床研究结果不支持这一早期动物

研究结果。在一项研究中，应用前列腺素抑制剂氟联苯丙酸预防性治疗不能阻断该药减少房水生成作用。但也应考

虑到氟联苯丙酸是一种较弱的前列腺素抑制剂，它仅抑制环氧酶。 

    该药也影响正常眼及术后眼的血-房水屏障。对一组行超声乳化及后房型人工晶体  植入术的患者应用该药，术

后6h房水闪辉明显减轻。降低术后房水蛋白的产生有很重要的临床意义，因为这有助于减轻术后早期炎症反应和减

少高眼内压等并发症。 

4.临床应用： 

    (1)防治氨激光小梁成形术和氩激光及钕-YAG激光虹膜切除术后的眼内压升高，1987年美国食品和药品管理局

(FDA)批准，1%该药用于防治氩激光小梁成形术和氩激光及钕-YAG激光虹膜切除术后的眼内压升高。临床研究显示，

3600范围的氩激光小梁成形术后，50%以上的患者眼内压升高超过1.33kPa，而病人没有任何特征可以估计发生这种

并发症的高度危险性。多数病人早已接受过几乎所有的抗青光眼药物局部治疗。这就需要有一种安全的预防制剂，

它可用于所有进行激光手术的眼，以消除引起进一步损害的危险。业已证明，在氩激光小梁成形术和氩激光及钕-

YAG激光虹膜切除术前1h和术后用该药滴眼，可有效地消除可引失明的眼内压升高而没有副作用。一项研究显示，将

260只行3600范围的氩激光小梁成形术的眼，随机分为1%该药组，醋氮酰胺250mg组，0.1%地匹福林组，4%毛果芸香

碱组和0.5%噻吗心安组。术后1%该药组仅有3%的眼眼内压升高超过0.67kPa，而其他各组均有33%的眼眼内压升高超

过0.67kPa。该药亦可使激光小梁成形术安全。该药的另一优点为它可使虹膜血管收缩，使激光虹膜切除部位的出血

发生率下降。 

    应用该药不仅可使激光小梁成形术安全。而且也不必分次治疗。分次治疗的目的是减少术后眼内压升高的发生

率，然而分次治疗的降眼内压效果不如一次全部小梁成形术的效果好。术前1h和术后应用该药，对360。范围的氩激

光小梁成形术后的眼内压升高的发生率，明显低于不用该药的180。范围的氩激光小梁成形术。 

    (2)防止钕-YAG激光晶体后囊膜切开术后的眼内压升高  钕-YAG激光晶体后囊膜切开术后的眼内压升高发生于

2/3的手术眼，其余1/3眼眼内压升高也超过1.33kPa，应用0.5%～1%该药于激光手术前1h及术后立即各滴眼1次，可

有效降低眼内压，而毛果芸香碱和β阻滞剂都不能解决这个问题。 

    (3)治疗开角型青光眼： 

    ①作为不能用β阻滞剂或不能耐受其他抗青光眼药物治疗的患者的一线药物，已在几项研究毕对该药的降眼内压
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作用进行了评估。一项是为期8天的比较0.25%，0.5%和1%该药的剂量依赖性研究；另一项是为期3个月的比较0.25%

和0.5%该药每日滴眼3次，与0.5%噻吗心安每日滴眼2次降眼内压作用的双盲研究。三组的降眼内压作用相似，然而

用药90天后，0.5%该药组有36%，0.25%该药组有9%因眼部过敏而退出研究。0.5%噻吗心安组则无一例出现眼部过

敏。因易发生过敏，故该药仅对不可耐受其他抗青光眼药物治疗的患者作为一线药物。 

    ②该药可作为青光眼治疗的二线辅助药物：该药可使短期或长期应用β受体阻滞剂的患者眼内压进一步降低。应

用0.5%噻吗心安眼内压控制不理想的患者，加用1%该药可使眼内压再降低16%；加用0.5%该药每日2次亦可使眼内压

明显下降。 

    用于毛果芸香碱的辅助治疗。两者合用有相加作用。 

    0.5%该药滴眼每日3次可用于其他抗青光眼药物疗效不佳患者的短期辅助治疗。然而对于已用两种房水生成抑制

剂，如β受体阻滞剂和碳酸酐酶抑制剂治疗的患者，加用该药后无协同降眼内压作用。 

    (4)治疗白内障、全视网膜光凝及玻璃体和视网膜手术后的一过性眼内压升高  一些研究提示，应用该药可降低

内眼手术后的眼内压升高，但这种结果尚未定论。Fry在一项对白内障囊外摘除术的研究证实，氨甲酰胆碱降低术后

眼内压升高最有效，而该药在术后给药无效。另一项研究显示，1%该药在术前1h滴眼，可明显降低术后高眼压。一

般认为术前应用该药可稳定睫状体的血管或上皮结构，使这些组织对手术中释放的炎性介质反应迟钝。术后用该药

无效，因手术创伤已使炎性介质释放。在白内障超乳摘除术及人工晶体植入术术前1h及术后滴用1%该药可降低术后

眼内压峰值。与赋形剂对照组相比，用该药组的术后闪辉减少。在一项对白内障囊外摘除术合并小梁成形术的随

机、双盲研究中，术前及术后滴用1%该药的降眼内压作用比安慰剂对照组强。但该药治疗并不能100%消除眼内压高

峰。术后20h内，20%的安慰剂对照眼和2%的该药治疗眼的眼内压高于5.33kPa。 

    (5)预防开角型青光眼患者散瞳检查时，因睫状肌麻痹产生的高眼内压峰值。1%该药已被用于预防睫状肌麻痹产

生的高眼内压峰。对于用1%托品酰胺和2.5%新福林扩瞳的开角型青光眼患者，该药可降低眼内压增高的发生率及降

低峰高。 

    (6)治疗上睑下垂。 

    (7)该药的收缩血管作用有利于各种手术时止血。 

    (8)该药的扩瞳作用可增加白内障摘除术及玻璃体和视网膜手术的可见度。 

5.不良反应： 

    (1)眼部： 

    ①结膜苍白：结膜苍白是最常见的副作用，发生于85%的患者。可能的原因是α1-受体激动引起结膜血管收缩。 

    ②上睑退缩：易在单眼治疗的患者观察到，可能由Miller氏肌的α
1
-受体兴奋引起。 

    ③轻微扩瞳：约45%患者出现，单眼治疗易发现，扩瞳小于1mm，与剂量无关。扩瞳作用不至于引起闭角型青光

眼患者瞳孔阻滞。 

    ④眼部不适：部分患者出现眼烧灼感、眼痒、眼干及视力模糊。 

    ⑤过敏反应：短期应用时很少出现，长期应用时可出现过敏性睑结膜炎及过敏性皮炎，典型表现为患者长期用

药后出现眼红和眼痒，眶周部出现红斑和水肿，皮肤有鳞屑。停药3～5天，症状消失，不需药物治疗。平均20%的患

者出现过敏反应，但随着用药时间延长，发生率可增加到50%，需中断治疗。眼部过敏反应与用药剂量有关，0.5%溶

液的发生率为36%，0.25%溶液的发生率为9%。减少用药剂量可减少眼部过敏的发作。 

    ⑥对眼部血流动力学的影响：随着对该药应用的增多，该药对眼部血流动力学的影响受到人们的关注及争议。

一项研究发现该药对眼前节包括结膜、虹膜和睫状体有收缩血管活性。另一项研究发现1%该药可降低结膜氧分压。

微血管铸型技术提示1%该药引起葡萄膜毛细血管前平滑肌收缩。但没有明确的资料表明该药对视网膜、脉络膜和视

神经有收缩血管作用。 

    (2)全身： 

    ①最常见的副作用是口、鼻、发干，发生率与剂量有关，0.5%溶液的发生率为20%，0.125%～0.25%溶液的发生

率为5%。可能的原因是该药通过鼻泪管直接吸收，引起鼻腔和口腔血管收缩。滴药时压迫泪囊部可减轻症状。 

    ②中枢神经系统症状：常见的有疲劳、乏力，发生率为5%～15%。 

    ③其他不良反应：头痛、腹痛、腹泻、胃不适、呕吐、心搏徐缓、心悸、胸闷、味觉异常等。 

6.注意事项： 

    禁用于对该药过敏者。禁用于严重心血管疾病患者和应用单胺氧化酶抑制剂的患者。对孕妇、哺乳期妇女和儿

童不推荐用此药。该药的降眼内压效果随时间而下降，应定期监测眼内压和视野的变化。 

相关化学品信息

CAS号:66711-21-5 阿可乐定;2-((4-氨基-2,6-二氯苯基)亚氨基)咪唑烷 CAS No.查询免费提供下载

爱化学尽量确保CAS No 66711-21-5数据的准确性，但并不承诺其准确性，因此凡使用以上数据造成不良后果，均与爱化学无关，爱化学也不承担任何责任。-CAS号查询
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66938-80-5  1,3,3-三甲基-N-(1-甲基亚丙基)-5-[(1-甲基亚丙基)氨基]-环己烷甲胺  (2'Z,3'E)-6-溴靛玉红-3'-肟  66737-54-0  6626-47-

7  660-78-6  66164-06-5  66141-14-8  669714-00-5  66104-74-3  6637-29-2  亚麻油与甘油和苯二甲酸酐的聚合物  66678-51-1  补骨脂

素  6635-11-6  钙  四氢呋喃  硫酸 cas  533

CAS号:66711-21-5 阿可乐定;2-((4-氨基-2,6-二氯苯基)亚氨基)咪唑烷 CAS No.查询免费提供下载

爱化学尽量确保CAS No 66711-21-5数据的准确性，但并不承诺其准确性，因此凡使用以上数据造成不良后果，均与爱化学无关，爱化学也不承担任何责任。-CAS号查询
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