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康莱特注射液的药理作用与临床评价

魏智勇 ,韩旭鹤 3
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摘 　要 :康莱特注射液的主要成分为薏苡仁油 ,具有明显的抑瘤作用、免疫功能增强作用和镇痛作用。收集和查找
文献资料 ,从药理作用、临床研究、药物不良反应等几个方面评价康莱特注射液。为其临床应用和进一步研发提供
参考。
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　　康莱特注射液主要成分是从薏苡仁中提取的薏苡油 ,是

抗肿瘤制剂 ,具有诱导肿瘤细胞凋亡 ,阻滞肿瘤细胞有丝分

裂 ,杀伤癌细胞及提高免疫功能的作用 ,同时可减轻放疗、化

疗的毒副作用 [1 ] ,缓解疼痛 ,稳定病情 ,抗癌症恶液质 ,提高

癌症患者的生活质量 ,并在预防肿瘤的复发、转移中具有重

要的意义。并已于 2004 年在美国正式进入 Ⅱ期临床试验阶

段 ,包括对乳腺癌和前列腺癌的治疗 [2 ] 。

1 　药理作用

1. 1 　诱导肿瘤细胞凋亡 :恶性肿瘤的发生和发展是细胞的

过度繁殖和细胞凋亡受到抑制的过程。目前已证实中药诱

导细胞凋亡是其抗癌作用机制之一 ,促进肿瘤细胞凋亡开创

了恶性肿瘤治疗的一种新手段、新途径 [3 ] 。李瑛等 [4 ]研究表

明 ,诱导肿瘤凋亡与促进肿瘤坏死同为康莱特抑瘤的机制 ,

提示不同肿瘤其凋亡规律亦不同 ,为康莱特的临床应用提供

了理论依据。康莱特注射液对人肺腺癌细胞株 A549 细胞

的诱导凋亡作用不明显 ,以促进细胞坏死和生长抑制为主 ,

而对人早幼粒细胞性白血病细胞株 HL260 细胞的诱导凋亡

作用则比较明显。即使同一细胞系 ,不同剂量康莱特注射液

所致的细胞死亡方式也不同。如小剂量康莱特注射液可诱

导 HL260 细胞凋亡 ,10μl/ mL 时凋亡率最高 ,而大剂量 (100

μl/ mL)则表现为促进肿瘤细胞坏死。康莱特注射液通过作

用于肿瘤细胞的 G2 + M 期 ,防止其进入 Go、G期 ,诱导肿瘤

细胞凋亡。

1. 2 　抑制肿瘤原发灶生长与癌转移灶的形成 :黄挺等 [5 ] 通

过接种 W256 癌肉瘤建立大鼠肝癌转移模型 ,观察康莱特注

射液与肝动脉结扎法对大鼠荷瘤脾质量与肝癌转移灶的抑

制效果 ,并测定其对瘤组织内基质金属蛋白酶 ( MMP21) 及

肝细胞生长因子 ( H GF) 表达的影响 ,探讨中西医结合防治

肝癌转移的新途径。结果显示康莱特注射液可显著抑制肿

瘤原发灶生长与肝癌转移灶的形成 ,抑制肿瘤细胞 MMP21

表达是其抗肝癌转移的重要机制。

1. 3 　对机体免疫功能的影响 :骨髓抑制及免疫功能降低是

化学抗肿瘤药物的主要副作用之一。张爱琴等 [6 ] 通过测定

小鼠外周血中 TN F2α、IL21、IL26 的活性 ,探讨康莱特注射液

在抗肿瘤的同时对机体免疫功能的影响。结果表明康莱特

注射液在杀灭肿瘤细胞的同时 ,对机体的免疫器官及免疫功

能具有保护作用。

1. 4 　抑制肿瘤细胞增殖 :梁铁军等 [7 ]通过实验发现 ,康莱特

对肝癌细胞 Hep G2 增殖有明显的抑制作用 ,其抑制作用具

有时间、剂量依赖关系 ,其机制是通过抑制下游 cyclin D1、

cyclin E 表达阻止细胞进入 S 期。

1. 5 　镇痛作用 :谭煌英等 [8 ]对康莱特注射液的镇痛作用及

其作用机制的研究表明 ,其具有镇痛作用 ,并能对疼痛相关

细胞因子产生影响。

2 　临床研究

2. 1 　联合介入治疗原发性肝癌和原发性肺癌 :经动脉导管

介入化疗是近年发展较快的治疗恶性肿瘤手段 ,但由于化疗

药物不良反应大 ,患者往往不能耐受大剂量化疗药物的治疗

而延误治疗时机 ,导致疗效降低。介入治疗是目前肝癌、肺

癌治疗的新的重要手段之一。由浙江省中医院等单位共同

进行的“康莱特注射液联合介入治疗原发性肝癌和原发性肺

癌”的 Ⅲ期临床研究 ,对 198 例原发性肝癌患者随机对照观

察发现 ,化疗 + 康莱特注射液介入治疗肝癌有效率可达

69. 23 % ,而单独介入化疗有效率只有 38. 23 %。康莱特注
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射液联合化疗介入治疗肝癌无论症状的改善还是卡氏评分、

体重评分、免疫功能改善、外周血白细胞的保护均显著优于

单纯化疗介入组 [9 ] 。

2. 2 　抗肿瘤治疗中的止痛效果 :张立忱等 [10 ] 对 48 例中晚

期癌症患者应用康莱特注射液 ,发现该药除具有抑制肿瘤生

长 ,改善晚期癌症体质等作用外 ,还具有较好的控制癌痛的

作用 ,疼痛缓解率 79. 2 % ,按癌症种类分类以控制大肠癌、

肺癌效果最佳 ,分别达 87. 5 %和 77. 8 %。其止痛作用可能

是其抗癌有效的表现。该药不失为一种治疗晚期恶性肿瘤 ,

提高患者生存质量的良好的辅助治疗药物。

2. 3 　联合氟脲嘧啶腹腔化疗治疗晚期胃癌 :胃癌发病率高 ,

死亡率亦高 ,晚期胃癌 5 年生存率小于 5 % ,化疗是其主要治

疗手段 ,但许多晚期患者不能接受常规静脉化疗。解放军第

161 医院肿瘤科采用康莱特联合氟脲嘧啶腹腔化疗治疗晚期

胃癌 33 例 ,结果 33 例中 CBR 评分有效者 26 例 (78. 79 %) ,24

例伴疼痛患者中 15 例止痛有效 ,其中 4 例疼痛完全缓解 ;

KPS评分有效者 18 例 ,体质量增加≥7 者 6 例[11 ] 。

2. 4 　治疗晚期肾癌 :肾癌是化疗不敏感类肿瘤 ,目前晚期肾

癌尚无理想治疗方案 ,多以支持、对症为主。采用康莱特注射

液治疗 36 例晚期肾癌病人 ,随机分为康莱特治疗组和支持对

照组。结果治疗组有效率为 77. 8 % ,体质量增加66. 7 % ,卡氏

评分升高 83. 3 % ,症状改善 88. 7 %;对照组有效率为 16. 7 % ,

体质量增加 11. 1 % ,卡氏评分升高 22. 2 % ,症状改善 27. 8 %。

初步研究结果提示康莱特注射液可抑制肾癌细胞生长 ,改善

晚期肾癌患者生存质量 ,无任何不良反应[12 ] 。

2. 5 　放疗配合治疗鼻咽癌 :鼻咽癌为我国多发的恶性肿瘤

之一。鼻咽癌在中医学中相当于“失荣”、“上石疽”,其基本

病机是肝脾肾素虚、元气不足、气血痰浊结聚、经络受阻、局

部积聚而成。万震等 [13 ]报道放疗配合康莱特注射液治疗鼻

咽癌 60 例 ,放疗把有形积块消除后 ,加康莱特注射液静滴配

合放疗可益气养阴、消瘀散结 ,总有效率为 95 % ,有明显增

效作用。治疗组放射性皮炎发生率大大降低 ,说明康莱特注

射液具有减毒作用 ,可避免同期放化疗不良反应的增加。

3 　不良反应

3. 1 　诱发急性心肌梗死 :高良等 [14 ] 报道 ,由于康莱特注射

液其成分以油脂为主 ,可能促使体内血脂代谢异常 ,因此 ,在

脂质代谢严重失调时禁用。2 例患者在治疗前均血脂水平

正常 ,但在康莱特注射液治疗中 ,均发生心肌梗死 ,停药 2 周

后 ,所有血脂指标恢复正常水平。以上病例提示康莱特治疗

可能短期内加重脂质代谢异常 ,血液黏滞度增高 ,使血栓易

于形成。

3. 2 　引起剥脱性皮炎 :康莱特注射液使用后 ,其不良反应偶

见轻度静脉炎 ,但引起剥脱性皮炎的病例极为少见。1 例患

者在第 2 次静脉输注完 2 h 后才发病 ,有一定的潜伏期 ,属

药物变态反应的迟发型。提示 ,在临床用药过程中 ,可能出

现各种意想不到的情况 ,应严密观察药物的不良反应 ,尤其

是容易导致过敏的药物 [15 ] 。

3. 3 　致全身性皮疹 :1 例女性患者因右下肺肿瘤入院治疗 ,

术后一切正常 ,但体质较弱。后又发现患双侧卵巢肿瘤 ,因

病人体力尚未恢复 ,不宜再次手术治疗 ,遂以康莱特注射液

治疗。首次输注完毕约 1 h 后 ,患者双大腿前侧出现局部皮

疹 ,未经药物治疗。第 2 天 ,遵医嘱继用 ,滴注完毕约 30 min

后 ,患者出现全身红斑性皮疹 ,以胸、背部、大腿前后为甚 ,面

部亦可见 ,伴瘙痒 ,体温、血压、呼吸、脉搏等均正常。康莱特

注射液属水包油型乳状液体 ,临床偶见脂过敏现象 ,如寒颤、

发热、轻度恶心等 ,多数使用 3～5 d 后症状自然消失而适

应。但全身性皮疹 ,尚未见有报道 ,且患者连续使用均出现

皮疹反应 ,当属由药物引起 ,反应发生迟缓 [16 ] 。

3. 4 　康莱特注射液渗漏致皮肤肿胀 :1 例男性患者诊断为

右侧中心性肺癌 ,给予康莱特静脉输液治疗 ,不慎将康莱特

渗漏至右手背皮下 ,当时局部肿胀、微痛。稍作处理后 ,胀痛

减轻。次日晨起后发现手背皮肤肿胀明显 ,并诉疼痛。遂用

33 %硫酸镁湿敷 12 h ,第 3 天肿胀消失 ,皮肤颜色无改变。

康莱特为水包油型白色乳状液体 ,黏稠 ,局部渗漏具有不良

反应 [17 ] 。

3. 5 　致血管硬化 :康莱特对各种肿瘤患者有一定的免疫功

能增强和止痛作用 ,对放、化疗也有一定的增效作用。但静

脉滴注时易造成静脉损害 ,主要表现为穿刺点上 5～10 cm

静脉硬化 ,弹性消失 ,呈条索状。康莱特注射液致静脉硬化

是因浓度高、刺激性强 ,渗透压高于血浆渗透压 ,从而损伤局

部静脉血管 [18 ] 。

4 　结语

中草药有效组分抗肿瘤作用已经得到了越来越多人的

重视 ,因此加强筛选中草药有效组分 ,并联合化疗药物来提

高抗肿瘤的效果 ,探明其抗肿瘤作用机制 ,是目前乃至今后

的研究热点 [19 ,20 ] ,不仅为癌症治疗提供新的理论及依据 ,也

将为抗肿瘤药物的筛选提供广阔的空间。
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穿心莲内酯的研究进展
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(天津渤海职业技术学院 生物工程系 ,天津 　300402)

摘　要 :穿心莲内酯为二萜内酯类化合物 ,结构复杂 ,人工合成困难 ,国内均从植物中提取。提取分离方法有醇提
法、水提法、微波和超声波辅助提取法。其具有抗菌、抗病毒、保肝利胆、抗肿瘤、治疗心脑血管疾病等多种药理作
用。利用 Michael 加成、羟基上的反应、分子内环化、分子内酯环化等反应进行结构修饰取得了新的研究进展。随
着对其药理作用及其机制以及结构修饰的深入研究 ,将极大地促进穿心莲内酯类新药的研究和开发。
关键词 :二萜内酯类 ;穿心莲内酯 ;结构修饰
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　　穿心莲内酯 ( andrographolide) 为爵床科植物穿心莲

A nd rog ra phis panicul tata (Burm. f) Nees 中提取得到的二

萜内酯类化合物 ,是穿心莲的主要有效成分之一 ,具有清热

解毒、凉血消肿等功能。现代药理研究表明 ,穿心莲内酯具

有抗炎抗菌、抗病毒、抗肿瘤、免疫调节、治疗心脑血管疾病、

保肝利胆等作用。对此 ,现将穿心莲内酯的国内外研究新进

展进行综述。

1 　理化性质

穿心莲内酯 (C20 H30 O5 )为萜内酯类化合物 ,结构式见图

1。化学名为 (3 E ,4S)232[22[ (1 R ,4aS ,5 R ,6 R ,8aS)2decahydro2
62hydroxy252( hydroxymethyl )25 , 8a2dimethyl222methylene212
naphthalenyl ]ethylidene ]dihydro242hydroxy22 (3 H)2furanone ,方

棱形或片状结晶 (乙醇或甲醇) ,无臭 ,味极苦 ,易溶于丙酮、甲

醇、乙醇 ,在水中几乎不溶。熔点 230～231 ℃,比旋度 [α]2
126. 6 ±2°(冰醋酸) 。

2 　提取分离

穿心莲内酯结构复杂 ,人工合成困难 ,因此国内均从植

物中提取得到。提取穿心莲内酯的方法很多 ,常用方法有水

提法、醇提法。近年来不少新技术和工艺应用于穿心莲内酯

的提取过程中。

2. 1 　醇提法 :张玲等[1 ]将药材粉碎为粗粉后装入渗漉桶中 ,

用 85 %乙醇浸渍 48 h 后 ,以 1～3 mL/ min 的速度渗漉 ,结果

收率高 ,且克服了穿心莲内酯不耐热、不溶于水的缺点。渗漉

图 1 　穿心莲内酯结构式

Fig. 1 　Chemical structure of andrographolide

法简便、实用、经济、科学 ,溶剂乙醇价格低廉 ,适用于大生产。

2. 2 　水提法 :吴俊伟等 [2 ]将药材加水浸泡 ,加 1 mol/ L 稀硫

酸调节 p H 值至 4 后 ,加入 5 %亚硫酸氢钠浸泡 24 h ,结果收

率高 ,而且节约大量乙醇和能源 ,不需昂贵的乙醇回收设备 ,

降低了生产成本 ,也减少了回收乙醇带来的危险。郭彬等 [3 ]

采用碱水法提取穿心莲内酯 ,效果也很好 ,并认为该方法成

本最低。

2. 3 　微波和超声波辅助提取法 :马芝玉等[4 ] 将药材制成粗

粉 ,加乙醇 ,微波或超声提取。并采用正交实验法优化了微波

及超声波辅助法提取穿心莲内酯的工艺条件。结果微波或超

声波的介入显著缩短了浸提时间 ,明显加快了溶出效率 ,提高

了穿心莲内酯的浸出率 ,同时也保证了其稳定性 ,超声波提取
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