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摘要:当前国内外中草药抗癌药物新剂型主要有动脉栓塞剂型 ~ 脂肪乳剂型 ~ 前体剂型 ~ 脂质体剂型 ~ 聚酯微粒

剂型 ~ 聚合物胶束剂型 ~ 埋植剂型及纳米粒剂型等 ,这些新剂型不仅增加了给药途径 ,而且有服用方便 ~ 生物利

用度提高 ,给药剂量及不良反应减少等诸多优点 ,使用药更加科学合理 新剂型在中草药抗癌药物研发方面具

有不可替代的位置 ,开发前景巨大 
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Abstract: Now dosage forms of Chinese medicinal herb in cancer chemoprevention mainly include
embolism, fat emulsion, antecedent, bangosome, polyester f ine granule, polymeric micelle,
implantation, nano-formulation, etc. They can not only add to administration approaches and raise
bioavailability, but also reduce administration doses and side ef fects, which makes administration
more scientif ic and reasonable. New dosage forms of Chinese medicinal herb are irreplaceable and
show great prospect in cancer chemoprevention.
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恶性肿瘤是严重威胁人类健康的常见病和多发

病, 据 世 界 卫 生 组 织 报 告 ( 2003-07-01D , 全 球 人 口

中, 每年新诊断的肿瘤患者约为900万人, 到2020年

因肿瘤而死亡者达700万人 年,占总病死率20  目

前恶性肿瘤主要采用手术 ~ 化疗 ~ 放疗 ~ 生物治疗等

综合措施,但其疗效难以令人满意 随着对癌症研究

的深入, 传统的中草药在肿瘤的治疗方面已得到广

泛的应用,特别是随着现代科学技术的发展,借鉴西

药制剂手段, 人们从民族医药中研究和开发出了一

批疗效确切 ~ 不良反应小的新剂型中草药抗癌药物,
使得中草药在抗癌方面取得了突破性进展 现就近

十几年中草药抗癌药物的新剂型研究作一综述 

 中草药抗癌药物新剂型

   动脉栓塞剂型

动脉栓塞剂型是注入能使支配癌组织的微动脉

发生机械性栓塞,以阻断癌细胞增殖所需营养来源,
并定向释出药物, 杀伤癌细胞 有实验研究表明 1 ,
中药栓塞乳剂通过局部注射给药, 对兔耳血管有明

显的破坏作用,导致出血性坏死改变!对鸡绒毛尿囊

膜血管生长有明显的抑制效应, 能显著地阻抑荷人

胃癌细胞裸鼠肿瘤的生长 以川乌 ~ 草乌 ~ 莪术 ~ 虎杖

等中药制成的抗癌栓塞剂, 具有明显的肿瘤抑制和

杀 伤 作 用, 并 可 通 过 机 械 性 栓 塞 肿 瘤 末 梢 血 管, 阻

断 ~ 破坏供血而抗肿瘤 2  
  " 脂肪乳剂型

脂肪乳剂是一种能通过静脉输注的营养要素,
被许多研究证实,是创伤 ~ 败血症及其他危重症患者

有效的能量来源 3  但脂肪乳剂除了提供高能营养

外,还可做为许多油性或脂溶性药物的载体,获得高



分散性和高生物利用度 
目前应用于临床的脂肪乳剂有两种 一种为静

脉乳剂 如鸦蛋子油乳 ~ 榄香烯乳 ~ 薏苡仁油乳 ~ 五味

子乳等 陈世 等[4]报道中药抗癌剂鸦胆子油 碘油

制成超液化乳剂后治疗肝癌的结果是: 治疗组10例

大肝癌治疗后肿块缩小率达到50% 以上 二期切除

病理显示肿瘤区域细胞全部凝固性坏死 边缘有淋

巴细胞浸润; 286例患者治疗后一年 ~ 二年生存率分

别为55. 2% 和34. 5% ; 8例生存3年 3例生存5年 其

中1例已生存10年 目前仍在随访中 邹丽娟等[5]观

察榄香烯乳剂的抗癌疗效及其作用机制 发现它均

能明显抑制 K562细胞生长 作用机制主要是诱导细

胞凋亡 阻滞细胞周期 ( G1期细胞升高 S 期细胞下

降 D  脂肪乳剂的另一种是非静脉乳剂 刘都户等[1]

报道 采用皮下或肿瘤周围组织局部注射途径 将中

药乳剂应用于针对肿瘤血管的抗癌研究 结果表明 
中 药 乳 剂 可 以 破 坏 血 管 壁 使 红 细 胞 外 渗 血 栓 形

成 可作为血管生长抑制因子 抑瘤效果达95. 47%  
同时文献[1]还根据中西医结合的原则 针对肿瘤血

供进行抗癌治疗 对中药消痔灵进行剂型改制 拟以

消痔灵 ~ 国产碘化油为主药制成乳剂型药物 通过局

部注射给药 减少药物副作用 尽可能使药物长久地

留置于癌肿周围 破坏肿瘤血供来达到治疗肿瘤的

目的 
乳剂型抗癌药在肿瘤治疗上有其独到之处 但

还有一些技术难题有待进一步研究 例如碘油和抗

癌药直接混合油水很快分离 很难混合均匀 不能充

分发挥碘油的载体作用等 为了进一步提高疗效 目

前国内外学者对改进该剂型的研究十分活跃 
1. a 前体剂型

靶向型前体制剂是将与癌细胞或癌组织有亲和

力的物质与抗癌药结合 给药后能将药物选择性地

运载到癌靶区 释放出活性药物的制剂[6] 由于癌组

织处血管增生 血管壁疏松 通透性增强 导致癌组

织对大分子物质摄取量增加 因此将抗癌药物与某

些大分子物质结合成前体制剂后 能显著提高药物

的癌靶区分布量 
胡成久等[7]将喜树碱与保肝药物结合成前体制

剂 使喜树碱毒性下降4. 17倍 抑瘤活性略有提高 
具有明显的体内分布靶向性 将其包封在脂质体内 
测定药物的体内分布证明 该前体制剂在肝脏分布

量比喜树碱提高10倍 在肺部的分布量提高100倍 
因此适用于治疗肝癌和肺癌 

近几年来 肿瘤的分子靶向治疗取得了较大的

进展 靶向治疗新药不断涌现 在临床试验或正式临

床应用中取得了不错的结果 
1. 4 脂质体剂型

脂质体制剂是由磷脂双层定向排列成洋葱状小

球体 双分子层内外分别包封脂溶性和水溶性药物 
脂质体制剂的靶向性主要在网关内皮系统 目前已

被包封成脂质体的抗癌中草药有喜树碱 ~ 高三尖杉

酯碱 ~ 唐松草新碱 ~ 鹤草酚等 

Sharma 等[8 9]用卵磷酯和磷脂酰甘油等脂质体

作 为 载 体 进 行 了 一 系 列 紫 杉 醇 脂 质 体 的 研 究 与

Taxol 相比 紫杉醇脂质体的毒性显著降低; 紫杉醇

脂质体的缺点之一是载药量低 只有3% ( 摩尔分数D
左右 在更高载药量时 紫杉醇不能稳定包封而会从

双 层 膜 中 析 出 并 结 晶; 其 二 是 胶 囊 的 稳 定 性 差 

Needham 等[10]虽制备出载药量为12% 的微脂粒 提

高了载药量 但所使用的脂质体的毒性限制了其在

临床的应用 为了提高紫杉醇脂质体的载药量 人们

研制出立体稳定的紫杉醇脂质体[11 12] 其制法是先

在脂质体上连接水溶性聚乙二醇 然后采用自乳化

溶剂蒸发法制备出载药量高脂质体; 体内 ~ 外实验发

现 这 种 脂 质 体 的 毒 性 远 低 于 Taxol 此 外 用 脂 质

体还可包裹不同的水溶性紫杉醇前药 通过在稳定

性 ~ 包封率 ~ 载药量等方面进行比较 发现含有2-聚

乙二醇单醚(mPEGD -紫杉醇脂质体的性能最好 延

长了紫杉醇的生物半衰期[13] 
脂质体作为抗肿瘤药物的载体的研究 因其制

作简单 ~ 对机体无毒 ~ 能显著降低药物毒副作用及容

易实现肿瘤靶向等优点而倍受关注 但是 脂质体本

身也存在一些问题 如还有较高的药物泄漏率 ~ 稳定

性差 ~ 长期保存困难等缺点 研制更稳定 ~ 肿瘤靶向

性更好的脂质体是今后的发展方向 
1. s 聚酯微粒剂型

聚酯微粒剂型是可生物降解的油/水型乳液 广

泛用于药物控制释放给药系统 以提高疗效和减少

毒副作用 以聚乳酸 ~ 聚己内酯为代表[14] 采用溶剂

蒸发法制备的紫杉醇聚 L-乳酸微粒 粒径一般在50
~ 90pm 之间 细胞毒性实验表明 其能够有效抑制

肿瘤细胞的生长[14] 采用聚乳酸-乙醇酸共聚物制

备的自微乳化药物输送系统 ( SMEDDSD  颗粒表面

光滑 粒径为45~ 270nm 药物释放呈双相 最初48h
为 快 相 其 后 的 144h 为 慢 相 体 内 实 验 显 示 
SMEDDS 对 荷 SKOV-3人 卵 巢 癌 裸 鼠 的 抑 瘤 效 果

强大[15] 
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1. 6 聚合物胶束剂型

聚合物胶束剂型是由嵌段共聚物在水中自组装

成球形胶束 胶束由数百个共聚分子组成 粒径大约

20~ 50nm 两亲性嵌段共聚物能有效地提高疏水性

药 物 的 水 溶 性[16]0Le garrec 等[17] 报 道 两 亲 性 嵌 段

共聚物能有效地提高紫杉醇的水溶性 体外和动物

体内的生物相容性和毒性实验结果表明 胶束最大

耐受剂量大于100mg/kg 而普通紫杉醇制剂的最大

耐受剂量为20 mg/kg 在60 mg/kg 时 胶束就显示

出明显的抑瘤效果0
Burt 等[18~ 20]对聚合物胶束紫杉醇 ( PMT) 进行

了大量研究 在体外 PMT 对肿瘤细胞的细胞毒性

与 Taxol 类似 但在体内的抗肿瘤效果比 Taxol 好 
动 物 的 生 命 明 显 延 长0Kim 等[21]也 研 究 发 现 注 射

PMT 50mg/kg 和 Taxol 20mg/kg 后 受试动物血液

中 紫 杉 醇 的 浓 度 相 似 但 使 用 PMT 的 动 物 在 肝 ~
肾 ~ 脾 ~ 肺 ~ 心 脏 和 肿 瘤 等 处 的 紫 杉 醇 浓 度 比 使 用

Taxol 提高了2~ 3倍0
1. 7 埋植剂型

埋植剂是由药物和赋型剂采用熔融 ~ 热压 ~ 辐射

等方法制备 与其他常规给药剂型和给药途径相比 
其具有 独 特 的 优 点[22]0在 治 疗 脑 部 肿 瘤 时 由 于 血

脑 屏 障 的 存 在 紫 杉 醇 很 少 能 到 达 脑 部 肿 瘤 组

织[23] 而紫杉醇埋植剂则解决了此难题0Fung 等[24]

将紫杉醇埋植剂埋植于猴子的脑内 局部稳定的紫

杉 醇 浓 度 维 持 了 30< 用 药 100< 时 紫 杉 醇 仅 释 放

7% 0Walter 等[25]则 研 究 发 现 紫 杉 醇 释 放 速 度 与 聚

合物的亲水性有关 可通过改变聚合物亲水性来调

节 释药速 度 以 P( CPP-SA 20% ~ 40% ) 为 骨 架 的

紫 杉 醇 埋 植 剂 于 用 药 30< 时 紫 杉 醇 释 放 45% ~
65% 0

埋植剂作为一种新的药物剂型 其开发和合理

利用受到了越来越广泛的重视0
1. 8 纳米粒剂型

纳 米 粒 是 指 大 小 为0. 1~ 100nm 的 粒 子 其 具

有表面反应活性高 ~ 表面活性中心多 ~ 催化效率高 ~
吸附能力强等优良特性0纳米粒作为抗肿瘤药物的

缓 释 载 体 可 延 长 药 物 的 作 用 时 间 提 高 药 效[26]0
Feng 等[27]制备的聚乳酸-羟基乙酸紫杉醇纳米粒与

HT-29癌细胞系共培养241 癌细胞死亡率比紫杉醇

普通注射剂高13倍0孙铭等[28]制备的去甲斑蝥纳米

粒 体内抑瘤实验表明: 其间隔给药疗效已优于未包

载 药 物 每 日 给 药 的 疗 效 量_ 效 关 系 明 显 且 毒 性

低 经静脉途径试用无任何不良反应0

纳 米 粒 剂 型 的 研 发 是 当 今 新 药 研 究 的 前 沿 课

题0由于尺寸和表面效应 使其产生新的生物活性并

显著提高生物利用度9使其在保证药效的前提下减

少 给 药 剂 量 从 而 减 轻 毒 副 作 用 提 高 药 物 的 稳 定

性0纳米粒制剂独特的优越性 使其具有广阔的开发

应用前景 尤其是对临床广泛应用的抗肿瘤药物价

值更大0

2 展望

药物新剂型研究是新药研发的活跃领域0为了

提高疗效 控制药物毒性反应 各类新剂型正在不断

地研究与开发 特别是在抗肿瘤药物方面0这些新剂

型不仅增加了给药途径 且有服用方便 ~ 生物利用度

提高 给药剂量及不良反应减少等诸多优点 使用药

更加科学合理0
中草药抗癌的生物效应独具特色 即有抗癌 又

有扶正 ~ 增效减毒及抗转移等特殊作用 这种多层次

的效应是西药所不具备的 但中草药也存在剂量大 
起效慢等问题0这可以通过利用新剂型加以克服 所

以新剂型在中草药抗癌药物研发方面具有不可替代

的位置 且具有巨大的开发前景0
目前随着中医药及中西医结合防治肿瘤的研究

日益增多 及对中草药抗癌剂型的不断改革 使中草

药逐渐向着高效 ~ 低毒抗瘤药物方面发展0今后的研

发重点应该是: 开发靶向性及生物相容性好 ~ 无毒 ~
无不良反应的中草药抗癌药物和导向化疗结合 开

发更有效地治疗恶性肿瘤的药物新剂型0相信随着

医药学科学的发展 同时借鉴和利用国外现有的新

制剂 ~ 新技术 人们会研制开发出更多高效 ~ 低毒的

新剂型的中草药抗瘤药物0
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