1. ESTRADIOL

Nguồn gốc: Nội tiết tố buồng trứng. Điều chế bằng khử hóa estron.

Hoạt tính estrogen: Đồng phân 17( mạnh hơn đồng phân 17( khoảng 40 lần. 

Hiệu lực cao nhất trong các chất estrogen thiên nhiên.

Dược dụng: Estradiol valerat (cipionat, propionat, enantat, undecylat,...)
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2. ESTRADIOL  VALERAT

Nguồn gốc: Nội tiết tố buồng trứng.

Công thức:  

C23H32O3
ptl: 356,5

Tên KH:  3-Hydroxyestra-

-1,3,5(10)-trien-17(-yl pentanoat

Tính chất: Bột kết tinh màu trắng, không mùi hoặc mùi nhẹ. 

Không tan trong nước; tan trong methanol, dầu thực vật.

Định tính: 

- Phổ IR hoặc sắc ký, so với chuẩn.


- Với thuốc thử sulfomolypdic, soi đèn UV: Huỳnh quang màu xanh.

Định lượng: Quang phổ UV; đo ở 280 nm (Et-OH); E(1%, 1 cm) = 58.

Tác dụng: Hoạt tính estrogen thiên nhiên.

Thủy phân trong cơ thể giải phóng estradiol phát huy tác dụng.
DĐH: Uống, bôi da đều hấp thu; thời hạn tác dụng ngắn.

Chỉ định:

     - Điều trị thay thế: Thiểu năng sinh dục nữ; mãn kinh.

     - Phối hợp điều trị ung thư tuyến tiền liệt, tuyến vú.

Uống: 1-2 mg/24 h; đặt thuốc đạn 4 mg/24 h; bôi kem âm đạo. 

Cấy dưới da: 25-100 mg/lần/4-8 tháng; Tiêm IM 1-5 mg/2 tuần. 
Dạng b/c: Viên 1 và 2 mg. Dung dịch tiêm/dầu: 50; 100 và 200 mg/5 ml.

Kem bôi âm đạo 0,01%. Thuốc cấy dưới da 2 và 8 mg. 

Tác dụng KMM:
- Giữ Na+ và nước gây phù; rối loạn tim-mạch, tuần hoàn.

- Suy gan (vàng da); tăng calci /máu.

- Nữ: Rối loạn kinh nguyệt, mất kinh. Nam: Nữ hóa (to vú…)

Chống chỉ định : Chung cho các estrogen.

- Ung thư vú và cơ quan sinh dục; mang thai.

- Bệnh tim-mạch, huyết khối, chảy máu tử cung; thiểu năng gan, thận.

Thận trọng: Động kinh, hen phế quản, đau nửa đầu.

Bảo quản: Tránh ánh sáng. 
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3. ETHINYLESTRADIOL

Tên khác: Ethynyloestradiol

Nguồn gốc: BTH từ estrone.

Công thức:

C20H24O2
ptl: 296,4

Tên KH:  19-Nor-17(-pregna-

-1,3,5(10)-trien-20-yne-3,17-diol  

Tính chất: Bột kết tinh màu trắng kem hoặc vô định hình, không mùi. 
Không tan trong nước; tan trong ethanol, dầu thực vật và kiềm loãng.

Định tính: Phổ IR hoặc sắc ký, so với chuẩn.

Định lượng: Acid-base/dung môi hữu cơ kiềm (tính acid yếu);


dùng AgNO3 để tăng hoạt độ H+ (tương tự định lượng barbiturat).

Ví dụ: Hòa 0,2 g chất thử vào 40 ml tetrahydrofuran; thêm 5 ml AgNO3 10%.


        Chuẩn độ bằng NaOH 0,1 M; đo điện thế.

Hoạt tính: Hoạt lực estrogen > estradiol. Uống dễ hấp thu.
Chỉ định: 

     - Điều trị thay thế: Uống 10-50 (g/24 h. 

     - Vô kinh: 14 ngày đầu chu kỳ kinh uống 50 (g/lần; 3 lần/24 h; 

14 ngày sau của chu kỳ uống một thuốc progestogen.

     - Ung thư tuyến tiền liệt và tuyến vú: Uống 0,1-3 mg/24 h.

     - Tránh thai: Phối hợp với một thuốc progestogen (xem thuốc tránh thai).

Dạng bào chế: Viên 0,02; 0,05 và 0,5 mg.                     

Tác dụng KMM, chống chỉ định: Tương tự estradiol.

Thận trọng: Tránh tiếp xúc trực tiếp da, niêm mạc.

Bảo quản: Tránh ánh sáng. 
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4. DIETHYLSTILBESTROL

Tên khác: Stilboestrol

Công thức:  C18H20O2
ptl: 268,4
Tên KH: 4,4'-(1,2-Diethyl-1,2-

- ethenediyl) bis phenol 

Tính chất: Bột kết tinh màu trắng. 

Không tan trong nước; tan trong alcol, dung dịch kiềm hydroxid.

    - Nhóm - OH phenol tạo ester với acid: Diethylstilbestrol dipropionate…

Hoạt tính estrogen: ( estradiol; đồng phân cis = 1/10 đồng phân trans.
Chỉ định: Phối hợp trị ung thư vú hoặc tuyến tiền liệt.  Uống.

     Ung thư vú: 10-20 mg/24 h. Ung thư tuyến tiền liệt: 1-3 mg/24 h.

     Chống teo tử cung mãn kinh: Đặt âm đạo 1 mg/lần/24 h.

Tác dụng KMM: Tương tự estradiol.

Bảo quản: Tránh ánh sáng.

