
第三十七章　雄激素及蛋白同化激素类药物

　　天然的雄激素是睾酮 （睾丸素Ｔｅｓｔｏｓｔｅｒｏｎｅ）。
它主要是由睾丸合成和分泌的，除具有雄激素的活
性外，并有一定的蛋白质同化作用。目前临床应用
的雄激素主要是人工合成的睾酮衍生物。常用品有
甲睾酮，口服有效；丙酸睾酮效力较睾酮略强。庚
酸睾酮、十一烯睾酮、苯乙酸睾酮等肌注后作用时
间维持较长，为长效雄性激素。达那唑亦为睾酮衍
生物，具有弱雄激素活性，已成为治疗子宫内膜异
位症的首选药物。
有些人工合成的睾酮衍生物，其雄化作用大为

减弱，而蛋白同化作用却有所加强，从而提高分化
指数。这些药物称为同化激素。临床常用的有：苯
丙酸诺龙、癸酸诺龙、美雄酮、司坦唑醇和羟甲烯
龙等。
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一、作用

雄激素有以下几方面作用：

１对生殖系统的作用　在许多靶组织中，雄
激素转化为５α双氢睾酮，后者促进男性器官及第
二性征的发育、拮抗雌激素、抑制子宫内膜增生及
卵巢垂体功能。

２同化作用　能激活 ＲＮＡ多聚酶，有明
显的促进蛋白质合成作用，使肌肉发达，促进
生长发 育，同 时 减 少 蛋 白 质 分 解，减 轻 氮 质
血症。

３对造血系统的作用　本品可增加红细胞
生成因子，刺激骨髓造血机能，使红细胞生成
增加。

４其他作用　①本品能促进肾小管水、钠重
吸收，也有保留钙、磷的作用。②能增强机体的免
疫功能，有类似糖皮质激素样的抗炎作用。③有抗
某些肿瘤及治疗骨质疏松的作用，但确切机理尚待
进一步研究证实。

二、体内过程

睾酮口服易吸收，但在到达全身循环前，即
在肝脏内大部分代谢破坏，代谢物与葡糖醛酸
或硫酸结合由尿中排出，所以口服实际无效。
甲睾酮在肝内破坏缓慢，胃肠道及口腔黏膜吸
收较完全，口服或舌下给药有效。丙酸睾酮油
注射液吸收缓慢，作用强而持久，可持续作用
数日。

三、应用

雄激素主要用于男性内源性雄激素缺乏或

不足的替代治疗，如青春期延迟、去睾丸状态、
类无睾症、阳痿或男子更年期综合征。本品还
可用于垂体性侏儒症的治疗，绝经１年以上女
性复发或已不能手术的乳癌的姑息治疗及某些

妇科疾病 （如月经过多、子宫肌瘤、子宫内膜
异位等）的治疗。本品在某些难治性贫血、绝
经后或老年性骨质疏松的辅助治疗中，也有一
定的疗效。

四、注意

１人及动物实验证明此类药可致胎儿男性
化，故妊娠期和哺乳期妇女禁用。

２因可致男性性早熟及骨骺过早闭合，故青
春发育期前儿童应慎用。

３前列腺癌及男性乳腺癌患者禁用。

４冠状动脉疾病、有心肌梗死史、心力衰
竭、水肿、严重肾脏疾病、肝功能损害、高钙血
症、伴梗阻症状的前列腺肥大症患者慎用。

５应用本品时，青春期前男性应每隔６个月
测定一次骨年龄，以了解对骨成熟及骨化中心的影
响；接受大剂量治疗者，应定期测血红蛋白及血球
压积、肝功能、胆固醇、碱性磷酸酶；转移性乳腺
癌女性，应定期检查血钙及尿钙。
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６对诊断的干扰；①可能改变空腹血糖、糖
耐量试验及甲吡酮试验结果；②可使酚磺酞潴留增
加；③可使谷草转氨酶、Ｃａ、Ｃｌ、Ｐ、Ｋ、Ｎａ及肌
酐水平增高；④总 Ｔ３、Ｔ４ 水平降低；⑤尿肌酐、
１７醛固酮排泄增加；⑥还可能影响凝血因子Ⅱ、

Ⅴ、Ⅶ及Ⅹ的水平。

五、不良反应

１可引起女性男性化，表现为痤疮、毛发增
多、阴蒂肥大、乳房萎缩、闭经及声音变粗，也可
引起男性性早熟及性功能亢进。

２ 长期用药，可致睾丸萎缩、精子生成
抑制。

３可致肝损害，产生胆汁郁积性黄疸，长期
用药可诱发肝癌。

４由于具有水、钠潴留作用，可导致水肿。

５少数病例可发生高钙血症，导致全身极度
疲乏及恶心、呕吐。

六、相互作用

１与肾上腺皮质激素同用，可加重水肿。

２与抗凝血药同用，可加强抗凝作用，必要
时需减少抗凝药的用量。

３本品可降低血葡萄糖水平，糖尿病人应用
时，需调整降糖药用量。

４巴比妥类能诱导肝微粒体酶，使睾丸素在
肝内代谢加快，效果减低。

七、合理选用

前已述，常用的雄激素类药物临床选用时可
分为两类，一类是雄激素活性较强，蛋白同化作
用较弱，如甲睾酮、丙酸睾酮等多供替代治疗，
对抗雌激素等选用。另一类是雄激素活性较弱，
蛋白同化作用强，即称蛋白同化激素，如苯丙酸
诺龙、美雄酮、司坦唑醇、羟甲烯龙等。这类药
主要供蛋白质合成不足或分解增多的各种消耗性

疾病及大手术后等患者选用。对于骨质疏松症的
作用，雄激素与同化激素无明显不同，均可选用。
在治疗再生障碍性贫血时，以选用雄激素活性较
强的甲睾酮或丙酸睾酮为宜，但治疗白细胞减少
症，同化激素中的司坦唑醇、羟甲烯龙亦有一定
疗效。
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　　【其他名称】甲基睾丸素
【性状】本品为白色或乳白色结晶性粉末，无

臭，无味，略有吸湿性。不溶于水。
【作用】本品为人工合成的雄激素，能促进男

性性器官发育成熟和第二性征的形成及维持；小
剂量能对抗雌激素作用，抑制子宫内膜生长；大
剂量促使子宫内膜萎缩，并可抑制垂体前叶促性
腺激素的分泌 （小剂量却有促进作用）；能促进蛋
白质合成代谢，促进钙、磷、钾离子的潴留，促进
肌肉发育和骨质形成；骨髓机能低下时，较大剂量
可刺激骨髓造血机能，促进红细胞生成和血红蛋白
增加。

【体内过程】本品口服或舌下给药均有效，胃
肠道及口腔黏膜吸收较完全，ｔ１／２为２５～３５小
时，舌下含服１小时血药浓度达峰值，口服２小时
达峰值。药物进入循环在肝脏代谢，其代谢物经肾
脏排泄。本品首关作用明显，口服在肝脏约有５／６
失去活性，不及舌下含服效果明显，故以舌下含服
为宜，剂量可减半。

【应用】
１男性雄激素缺乏症　口服：每次５ｍｇ，１日

２次。具体服法遵医嘱。
２月经过多或子宫肌瘤　舌下含服：每次

５～１０ｍｇ，１ 日 ２ 次， 每 月 剂 量 不 可 超
过３００ｍｇ。

３子宫内膜异位症　舌下含服：每次５～
１０ｍｇ，１日２次，连用３～６个月。

４ 老 年 性 骨 质 疏 松 症 　 舌 下 含 服：每
日１０ｍｇ。

５晚期乳腺癌、卵巢癌、多发性骨髓瘤　舌
下含服：每次１０ｍｇ，１日３次。

６老年性阴道炎　外用软膏。

　　【注意】、【不良反应】、【相互作用】参见本节
概述有关部分。

片剂　５ｍｇ；１０ｍｇ
软膏剂　１％
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第三十七章　雄激素及蛋白同化激素类药物
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　　【其他名称】丙酸睾丸素，Ａｎｄｒｏｎａｔｅ
【性状】本品为白色结晶或结晶性粉末，无臭。

不溶于水。
【作用】本品为睾酮的丙酸酯，其作用与甲睾

酮相同。肌注作用时间较持久，每２～３天注射
１次即可。

【体内过程】可自消化道、口腔黏膜、皮肤吸
收，口服有显著首关作用，１７α位烃基化可明显减
缓肝代谢１７β羟基酯化可使肌注后吸收减缓。本品
８０％与性激素结合蛋白结合、ｔ１／２为１０～１００分钟，
在肝内代谢并进行葡糖醛酸化和硫酸化后经尿

排泄。
【应用】
１内源性雄激素缺乏替代治疗　成人　肌注：
每次２５～５０ｍｇ，每周２～３次。

２功能性子宫出血　成人　肌注：每次２５～
５０ｍｇ，隔日１次，共用３～４次。

３月经过多或子宫肌瘤　成人　肌注：每次
２５～５０ｍｇ，每周２次。

４ 再生障碍性贫血 　 成人 　 肌 注：每 次
１００ｍｇ，每日或隔日１次，连用６个月以上。

５老年性骨质疏松　肌注：每次２５ｍｇ，每周
２～３次，连用３～６个月。

６用于未绝经或绝经后５年内女性乳腺癌及
其晚期骨转移　肌注：每次５０～１００ｍｇ，隔日
１次，共用２～３个月。

７治疗贫血　儿童　肌注：每次２～４ｍｇ／ｋｇ，
隔日１次，３～６个月为１个疗程。

８治疗垂体性侏儒症　儿童　肌注：每次
２５ｍｇ，每周１次，用药６个月，停药６个月。因
疗效不明显，现已少用。

　　【注意】本品注射液如有结晶析出，可加温溶
解后注射。其他注意事项见本节概述有关部分。

【不良反应】本品局部注射可引起刺激性疼痛，
长期注射吸收不良，易形成硬块，故应注意更换注
射部位并避开神经走向部位。本品其他不良反应见
雄激素有关部分。

长效睾酮注射剂 （巧理宝，超能特灵，Ｔｒｉｏ
ｌａｎｄｒｅｎ）：每支 （１ｍｌ）含睾酮酯２５０ｍｇ （其中，睾
酮丙酸酯２０ｍｇ，睾酮缬草酸酯８０ｍｇ，睾酮十一烷

酸酯１５０ｍｇ）。本品为长效注射剂，其效力可持续
４周。
复 庚 睾 酮 （Ｔｅｓｔｏｖｉｒｏｎ Ｄｅｐｏｔ） 注 射 液：

（１）１ｍｌ油溶液含睾酮丙酸酯２５ｍｇ、睾酮庚酸酯
（ＴｅｓｔｏｓｔｅｒｏｎｅＥｎａｎｔｈａｔｅ）１１０ｍｇ； （２）１ｍｌ油溶液
含睾酮丙酸酯２５ｍｇ、睾酮庚酸酯２５０ｍｇ。本品为
一长效雄激素，作用快而疗效长，肌注１次可维持
３～４周以上。
注射剂 （油溶液）　每支１００ｍｇ（１ｍｌ）；２５ｍｇ

（１ｍｌ）；５０ｍｇ（１ｍｌ）
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　　【其他名称】苯乙酸睾丸素
【性状】本品为白色或类白色结晶或结晶性粉

末，微臭。几乎不溶于水。
【作用】本品为长效雄激素，其作用同丙酸睾

酮，但作用强而持久，常制成油溶液或混悬液肌内
注射。

【应用】本品用途同丙酸睾酮 （ｐ６１３）。
成人　肌注：通常为每次１０～２５ｍｇ，每周

１～３次。具体给药情况应根据疾病性质决定。

　　【注意】【不良反应】【相互作用】参见丙酸睾
酮。

注射剂 （油溶液）　１０ｍｇ／１ｍｌ；２０ｍｇ／２ｍｌ
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　　【其他名称】丹那唑，炔睾醇，安宫唑，Ｄａｎｏ
ｃｒｉｎｅ，Ｄａｎｏｌ

【性状】本品为白色或乳白色结晶性粉末，
不溶 于 水，易 溶 于 氯 仿，溶 于 丙 酮，略 溶 于
乙醇。
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【作用】①本品为弱雄激素，是促性腺激素抑
制药，兼有蛋白同化作用和抗孕激素作用，但无孕
激素和雌激素活性。其作用于下丘脑垂体卵巢轴，
能抑制促性腺激素的分泌和释放。由于抑制了垂体
促性腺激素，故促卵泡激素和促黄体生成激素的释
放均减少。能直接抑制卵巢的甾体激素生成，使体
内雌激素水平下降，进而抑制子宫内膜及异位子宫
内膜组织生长，使其失活萎缩，导致不排卵及闭经
（可持续达６～８个月之久）。②对纤维性乳腺炎可使
结节消失，减轻疼痛和触痛，但可能发生月经失调
或闭经，这与其减少雌激素的结果有关。③治疗遗
传性血管性水肿时，增加血清的Ｃ１ 酯酶抑制物的

水平，导致补体系统的Ｃ４ 血清浓度升高。
【体内过程】本品口服易从胃肠道吸收，在肝

内代谢。ｔ１／２约为４５小时，主要从尿中排泄，其
代谢物为α羟甲基乙炔睾酮和乙炔睾酮。
血药浓度与给药剂量有关：每次给药１００ｍｇ，

每日２次，其血药浓度为２００～８００ｎｇ／ｍｌ；若每次
给药２００ｍｇ，每日２次，连服１４日，血药浓度达
０２５～２μｇ／ｍｌ。

【应用】临床主要用于治疗子宫内膜异位症；
尚用于纤维性乳腺炎、遗传性血管性水肿、男性乳
房发育、乳腺痛、痛经、腹痛等，可使肿块消失、
软化或缩小，使疼痛消失或减轻；还用于性早熟、
自发性血小板减少性紫癜、血友病和Ｃｈｒｉｓｔｍａｓ病
（缺乏第Ⅸ凝血因子）、系统性红斑狼疮等。

１用于子宫内膜异位症　口服：从月经周期
第１～３天开始服用，每日２次，中度和重度者每
次４００ｍｇ，轻度者每次１００～２００ｍｇ，总量１天不
超过８００ｍｇ，连续３个月为１个疗程。如停药后症
状再出现，可再服药１个疗程，必要时可继续服药
到９个月。

２纤维性乳腺炎　口服：每次５０～２００ｍｇ，
每日２次，连用３～６个月。如停药后１年内症状
复发，可再次给药。

３ 遗传性血管性水肿 　 口服：开 始 每 次
２００ｍｇ，每日２～３次。６～１２周后逐日下降１００～
２００ｍｇ，直至恒定控制症状的发作。维持量一般是
开始量的５０％或更少，在１～３个月或更长一些的
间隔时间递减，根据治疗前发病的频率而定。

４男性乳房发育　口服：每天２００～６００ｍｇ。
５性早熟　口服：每天２００～４００ｍｇ。
６血小板减少性紫癜　口服：每次２００ｍｇ，

１日２～４次。
７血友病　口服：每天６００ｍｇ，连用１４天。
８红斑狼疮　口服：每天４００～６００ｍｇ。

　　【注意】①治疗期间，一旦发现妊娠，应立即
停药，哺乳妇女不能服用。②肝肾功能不全、周
期性偏头痛、癫痫患者应慎用。治疗中，应 随 时

注意有无心、肝、肾功能损害及生殖器官出血，
用药期间定期检查肝功能；对男性，应注意睾丸
大小，随访精液量及黏度、精子计数及活动力，
建议每３～４个月检查１次，特别对青年患者。

③治疗期间，乳腺结节仍然存在或扩展，要考虑
癌的可能。④对不明原因的男性乳房发育，在手
术前可考虑先用本品治疗。⑤对青春期性早熟，
能使患者月经停止，乳房发育退化；但由于有增
加骨成长的刺激作用，较其他治疗性早熟药物无
明显优点，仅限于对其他药物治疗无效的重度患
者使用。⑥干扰检验：服用本品期间，可干扰糖
耐量试验、甲状腺功能试验、血清总Ｔ４ 检验结果

降低，而血清Ｔ３ 检验则增加。

【不良反应】①较常见的不良反应有：女性可
有乳房缩小、多毛、声粗、痤疮、无论男女均可出
现皮肤或毛发的油脂增多、下肢水肿、体重增加、
头晕、头痛、焦虑或原因不明的鼻衄，多数妇女发
生闭经，少数有不规则阴道出血。②罕见的不良反
应有：女性阴蒂增大，男性睾丸缩小；肝功能损害
时，男女均可出现巩膜或皮肤黄染。③如果持续出
现以下反应，需引起注意：由于雌激素效能低下，
可使妇女阴道灼热、干枯或瘙痒或阴道出血，发生
霉菌性阴道炎；男女均可出现潮红或皮肤发红，情
绪或精神状态改变，神经质或多汗；肌肉痉挛性疼
痛，属于肌肉中毒症状。

【相互作用】本品与胰岛素同用时，容易产生
耐药性；与华法林并用时，抗凝增效，容易发生
出血；与环孢素、他克莫司合用可增加后两者的
中毒危险；与辛伐他汀合用可增加横纹肌溶解的
危险。

胶囊剂　５０ｍｇ；１００ｍｇ；２００ｍｇ
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一、作用

蛋白同化激素能促进蛋白质合成，加速组织修
复，逆转分解代谢的过程；在供给适量热量和蛋白
质的情况下，有助于促进氮平衡，刺激促红细胞生
成素形成，从而增进骨髓的造血机能，发挥抗贫血
作用；减少钙、磷的排泄，并促进钙、磷在骨组织
中沉积，加速骨生成。

二、应用

蛋白同化激素主要用于需加速组织修复的疾
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第三十七章　雄激素及蛋白同化激素类药物

病，如大手术、严重创伤、骨折不易愈合、肿瘤恶
液质及尿毒症。也可用于治疗垂体侏儒，某些难治
的贫血。此外亦可作为骨质疏松的辅助用药，但不
能代替常规治疗。

三、注意

１可致胎儿男性化，故妊娠期妇女禁用。

２因可发生男性性早熟及使骨骺过早关闭，
故青春期前儿童慎用。用于治疗垂体性侏儒症时，
用量宜小。用药间隔不宜太短，治疗一段时间后应
停药观察，当Ｘ线检查骨龄已经超过实际年龄１～
３年时，不应继续使用，以防骨骺过早闭合。

３播散性乳腺癌、男性乳腺癌、前列腺癌、
女性活动性高钙血症或有高钙血症史者均禁用。

４前列腺肥大、冠状动脉疾病或有心肌梗死
史，肝、肾功能损害者均应慎用。

５在治疗期间应同时保证充足的热量及蛋白
质摄入。

６在治疗期间应定期测肝功能、胆固醇、血
清铁及铁结合力。小儿应间隔６个月测骨龄，以防
骨骺过早闭合。

７对诊断的干扰：①改变空腹血糖、糖耐量
试验及甲吡酮试验结果；②使溴磺酞钠潴留增加；

③影响Ｔ３、Ｔ４ 测定，甲状腺氨酸结合球蛋白可能
减少；④谷丙转氨酶、谷草转氨酶、血肌酐、碱性
磷酸酶、胆红素、胆固醇、钙、磷、钠等测定值升
高；⑤甘油三酯降低；⑥尿肌酐排泄可能增加。

四、不良反应

１有轻微的女子男性化作用，表现为痤疮、
多毛、声音变粗、阴蒂肥大、月经紊乱或闭经。

２可致肝损害，长期用药可诱发肝癌。

３可导致水钠潴留，以致水肿。

４少数病例可发生高钙血症，以致全身极度
疲乏及恶心、呕吐。

五、相互作用

１与肾上腺皮质激素合用，可加重水肿。
２与抗凝血药同用可加强抗凝作用，需用时

应减少抗凝药的用量。

３可降低血葡萄糖水平，糖尿病人应用时应严
密观察低血糖表现，必要时应调整降糖药的用量。

í1É-þ
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　　 【其他名称】多乐宝灵，Ｎｏｒａｎｄｒｏｓｔｅｎｏｌｏｎｅ
Ｐｈｅｎｙｌｐｒｏｐｉｏｎａｔｅ，Ｄｕｒａｂｏｌｉｎ

【性状】本品为白色或类白色结晶性粉末，略
有异臭。几乎不溶于水。

【作用】本品为蛋白同化激素，其同化作用
为丙酸睾酮的１２倍，而雄性化作用则较弱，仅
为丙酸睾酮的１／２，分化指数为８。它能促进蛋
白质合成并抑制蛋白质异生，同时能使钙、磷、
钾、硫和肌酸蓄积，因此可使骨骼肌发育，躯
体骨骼生长，体重增加。其肌内注射可维持１～
２周。

【应用】本品用于慢性消耗性疾病、严重灼伤、
恶性肿瘤患者手术前后、骨折后不易愈合或严重骨
质疏松症、早产儿、生长发育显著迟缓、侏儒症、
严重营养不良、食欲不振、慢性腹泻和其他严重消
耗性疾患。在进行病因治疗的同时，可用本品作辅
助治疗。本品还可用于不宜手术的乳腺癌、功能性
子宫出血、子宫肌瘤等。
肌注：成人每次２５～５０ｍｇ；儿童每次１０ｍｇ；

婴儿每次５ｍｇ；均１～３周１次。
晚期乳腺癌及难治性贫血，成人肌注：每周

２５～１００ｍｇ，疗程的长短视疗效及患者耐受状况
而定。

　　【注意】①前列腺癌、男子乳腺癌、高血压患
者及孕妇禁用本品。②肝、肾疾病，充血性心力
衰竭及良性前列腺肥大的患者慎用。③因在治疗
期间血清胆固醇可能升高，故心肌梗死或有冠状
动脉硬化病史者慎用。④健康儿童不应使用，因
同化激素可使骨骼骺端过早融合，影响身高，还
有促进性早熟或女子男性化的作用。⑤在用药过
程中如发现黄疸应立即停药。

【不良反应】①妇女使用后，可有轻微男性化
作用，如痤疮、多毛症、声音变粗、阴蒂肥大、闭
经或月经紊乱等反应，如发生上述情况，应立即停
药。②长期使用，可引起黄疸及肝功能障碍等，也
可能使水钠潴留而造成水肿，使正常代谢发生紊
乱，故本品不宜做营养品使用。

注射剂 （油溶液）　１０ｍｇ／１ｍｌ；２５ｍｇ／１ｍｌ
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　　【其他名称】康力龙，吡唑甲氢龙，Ａｎｄｒｏ
ｓｔａｎａｚｏｌｅ，Ｔｅｒａｂｏｌｉｎ

【性状】本品为白色结晶性粉末，无臭。几乎
不溶于水。

【作用】本品为睾酮的衍生物，属蛋白同化激
素。其蛋白同化作用较强，为甲睾酮的３０倍，雄
激素活性仅为后者的１／４，分化指数为１２０，男性
化副作用甚微。

【应用】本品用于慢性消耗性疾病、重病及手
术后体弱消瘦的恢复、年老体衰、小儿发育不良、
骨质疏松、再生障碍性贫血、白细胞减少症、血小
板减少症、高脂血症等。此外还可用于防治长期使
用皮质激素引起的某些不良作用。

● 成人　口服：每次２ｍｇ，１日２～３次。年
轻女性可每日２次。治疗贫血３～６个月为１个
疗程。

● 儿童　口服：每日１ｍｇ，疗程依病程而定。

　　【注意】①肝、肾功能不全者，消化道溃疡患
者慎用。②前列腺肥大、前列腺癌患者及孕妇禁
用。③如出现痤疮等男性化反应，应停药。④长
期大量服用可能诱发肝癌。⑤由于本品能抑制葡
糖醛酸转移酶，故能降低羟基保泰松的代谢速度，
提高其血药浓度。

【不良反应】服药初期，下肢、颜面可能出现水
肿，继续服药自行消失。长期使用可有肝功能障碍、
黄疸等。消化性溃疡及肝病患者服用本品，可能引起
胃疼加剧、出血及肝功能损害。青年女患者服用本
品，有出现月经紊乱等现象，停药后可自行缓解。

片剂　２ｍｇ
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　　【其他名称】去氢甲睾酮，甲睾烯龙，大力补，
Ｄａｎａｂｏｌ，Ｄｉａｎａｂｏｌ，Ｍｅｔａｎａｂｏｌ

【性状】本品为白色或微黄色结晶性粉末，无
臭。不溶于水。

【作用】本品为甲睾酮的去氢衍生物，具雄激
素作用小，而蛋白同化作用较强的特点。本品的蛋
白同化作用与丙酸睾酮相同，但雄激素活性仅为后
者的１／１００，分化指数为３。其具体作用如下。①能
促进蛋白质合成，抑制蛋白质异生，维持正氮平衡，
使食欲增进、肌肉增长、体重增加。②促进钙磷在
骨组织中沉积，促进骨细胞间质形成，加速骨钙化
和骨生长。③促进组织新生和肉芽形成，加速创伤
和溃疡的修复。④降低血胆固醇，改善脂质代谢。

【应用】本品主要用于蛋白质合成不足和分解
增多的患者，如慢性消耗性疾病、骨质疏松症、严
重感染和创伤烧伤等引起的负氮平衡，促进早产儿
和未成熟儿的生长等。此外，对骨折不易愈合、高
胆固醇血症、产后衰弱等亦可使用。对手术后使用
糖皮质激素所致伤口愈合延缓者，若伴用本品既可
防止副作用，又可减少氮和钙的丢失。

● 成人　口服：开始每日１０～３０ｍｇ，分２～３
次服；病情得到控制后改为维持量，每日５～
１０ｍｇ。连用４～８周为１个疗程，重复疗程应间隔
１～２个月。老人用量宜酌减。

● 乳幼儿　口服：每日００５ｍｇ／ｋｇ。分２～３
次服。

　　【注意】①为提高疗效，宜同时服用适量蛋白
质、糖和维生素等。②肝病、肾病、高血压、前
列腺癌患者及孕妇忌用。糖尿病患者慎用。③本
品由于能抑制葡糖醛酸转移酶，降低羟基保泰松
的代谢速度，故可提高其血药浓度 （平均４０％）。
但本品不能提高保泰松的血药浓度。

【不良反应】可有恶心、呕吐、消化不良、腹
泻等。长期大量使用本品可致水钠潴留、水肿、黄
疸、肝功能障碍等；对女性患者可有轻微男性化反
应，如痤疮、多毛症、声音变粗、阴蒂肥大等。

片剂　１ｍｇ；２５ｍｇ；５ｍｇ
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【其他名称】康复龙，羟次甲氢龙，Ａｎａｄｒｏｌ，
Ｈｙｄｒｏｘｙｍｅｔｈｏｌｏｎｅ

【性状】本品为白色或乳白色结晶性粉末，无
臭。不溶于水。

【作用】本品为蛋白同化激素，其蛋白同化作
用为甲睾酮的４倍，雄激素活性为后者的０３９倍，
分化指数约１０５，男性化副作用相当小。本品对
肾上腺皮质激素过多而致蛋白质异化作用有拮抗效

果，对长期使用肾上腺皮质激素引起的肾上腺皮质
功能减退有预防及对抗作用。

【应用】本品用于慢性消耗性疾病、年老体
弱、重病及术后体弱消瘦，小儿发育不全、骨质
疏松症，也可用于白细胞、血小板减少症、再生
障碍性贫血及高脂血症等。长期应用肾上腺皮质
激素的患者，可用本品预防和治疗肾上腺皮质功
能减退症。

● 成人　口服：每日５～１０ｍｇ，分１～３次服
用。骨质疏松症，每次２５ｍｇ，１日３次，可达每
日２０ｍｇ。

● 儿童　口服：每日１２５～５ｍｇ，遵医嘱分
次服。

　　【注意】①儿童用药必须在医师观察下应用，
不要超过３０天，成人用药不要超过９０天，停药
休息后可再用。对再生障碍性贫血，用药时间可
较长。②肝、肾功能不全，前列腺癌患者及孕妇
忌用。

【不良反应】可有恶心、水肿、肝功能障碍及
黄疸等。青年妇女偶有月经推迟现象，停药可
恢复。

片剂　２５ｍｇ；５ｍｇ；５０ｍｇ
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【其他名称】长效多乐保灵，Ｄｅｃａｄｕｒａｂｏｌｉｎ，
Ｄｕｒａｂｏｌ

【性状】白色、乳白色或淡黄色晶末，无臭。
几乎不溶于水。

【作用】本品作用与苯丙酸诺龙相同，但雄激
素活性较小，分化指数为１２，且作用较持久，肌
注一次可维持３周以上 （具体作用见苯丙酸诺

龙，ｐ６１５）。
【应用】本品主要用于蛋白质缺乏症，如慢性

消耗性疾病、早产儿、营养不良、手术后体弱消
瘦、食欲不振、慢性腹泻等，在进行病因治疗的同
时，可用本品作辅助治疗。本品还用于骨折不易愈
合、骨质疏松症等。

● 成人　肌注：每次２５～５０ｍｇ，每３周１次。
● 儿童　肌注：每次１０～２５ｍｇ，每３周１次。

婴儿每次５～１０ｍｇ，每３周１次。

　　【注意】①肝、肾、心功能不全者慎用本品。

②前列腺肥大、前列腺癌、高血脂、高血压患者
及孕妇禁用。③于１０℃以下遮光密闭保存。其他
注意事项同苯丙酸诺龙。

【不良反应】长期大量使用本品可致水钠潴留、
肝损伤、女性轻微男性化等。

注射剂 （油溶液）　１０ｍｇ／１ｍｌ；２５ｍｇ／１ｍｌ；
５０ｍｇ／１ｍｌ
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　　【性状】白色结晶，微臭或无臭。不溶于水。
【作用】本品为同化激素，促进蛋白质合成作

用较苯丙酸诺龙强，对于因手术后肾上腺皮质激素
分泌过多所致的蛋白异化有拮抗作用。

【应用】本品用于早产儿、营养不良、手术后
及慢性消耗性重病复原的强壮剂，亦可用于骨质疏
松症、白细胞减少及促进创伤愈合等。

● 成人　肌注：每次１０～２０ｍｇ，每周２～
３次。

● 儿童　肌注：每次５～１０ｍｇ，每周２～３次。

　　【注意】因水钠潴留水肿者及前列腺肥大者
忌用。

【不良反应】长期大量使用可致水钠潴留、肝
损害、轻度男性化症、水肿及前列腺癌。

注射剂　２０ｍｇ／２ｍｌ；４０ｍｇ／２ｍｌ
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其他雄激素及同化激素

药　　名 作用及应用 用　　法 注　　意

十一酸睾酮

　（十一烷酸睾丸素）

　Ｔｅｓｔｏｓｔｅｒｏｎｅ
　Ｕｎｄｅｃａｎｏｎａｔｅ
　（安特尔，ＡＮＤＲＩＯＬ）

　本品具有典型的雄激素作用。
作用持续时间较长，是一种长效
睾丸素制剂，口服有效

　本品用于男子性功能低下症。
对男子阴茎勃起不坚及阳痿有明

显疗效；可供克兰非特综合征患
者作终身替代治疗用药，使其接
近正常男子的性生活能力

　肌注：一般每次０２５ｇ，每
月１次，疗程４～６个月

　口服：开始２～３周，每日

１２０～１６０ｍｇ，早晚各１次，
饭后 吞 服。维 持 量 每 日

４０～１２０ｍｇ

　本品与其他睾丸素制
剂相似，可引起与其男
性化作用有关的副作

用，如多毛、痤疮等

　前列腺癌患者禁用；
有水肿倾向的肾脏病，
心脏病患者慎用。本品
必须在医生指导下使用

　丙酸屈他雄酮

　 Ｄｒｏｓｔａｎｏｌｏｎｅ Ｐｒｏｐｉｏｎａｔｅ
（Ｄｒｏｍｏｓｔａｎｏｌｏｎｅ Ｐｒｏｐｉｏ
ｎａｔｅ，Ｄｒｏｌｂａｎ，Ｍｅｔｈａｌｏｎｅ）

　作用与甲睾酮相似，毒性较低。
临床用于治疗晚期乳腺癌，其疗
效与丙酸睾丸素相似而雄性化作

用较轻

　用于治疗晚期乳腺癌，口
服：每日１５０ｍｇ，分次服用。
肌注：每次０１ｇ，每周３次

　参见本节概述有关
项下

美雄诺龙

（甲氢龙，氢甲睾丸素）

Ｍｅｓｔａｎｏｌｏｎｅ

　本品为蛋白同化激素，口服有
效。同化作用与甲基睾丸素相
似，但雄激素活性约为后者的１／

４，分化指数为４３。用于慢性消
化性疾病、骨质疏松、严重感染和
创伤烧伤等引起的负氮平衡，促
进早产儿及未成熟儿的生长等。
对骨折不易愈合、高胆固醇血症、
产后衰弱等亦可用

　口服：每次２５～５０ｍｇ，分
次服用

　同美雄酮（ｐ６１６）
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第三十八章　雌激素、孕激素、促性腺激素和避孕药

　　雌激素、孕激素和促性腺激素的分泌均受下丘
脑垂体前叶的调节，同时在药理作用上有着密不
可分的关系。
垂体前叶分泌促卵泡激素 （ＦＳＨ），而 ＦＳＨ

刺激卵巢的卵泡生长发育。雌激素主要由卵泡膜
细胞产生。卵泡渐渐长大成熟，雌激素逐渐增加，
当增加到一定水平时，又反馈抑制 垂 体 分 泌
ＦＳＨ，同时 又 促 使 垂 体 前 叶 释 放 黄 体 生 成 素
（ＬＨ）。在ＦＳＨ和ＬＨ 共同协调作用下，促使卵
泡成熟和排卵，并使排卵后的卵泡形成黄体。黄
体分泌孕激素，孕激素又能反馈抑制垂体分泌
ＬＨ。下丘脑分泌促性腺激素释放素 （ＧＲＨ），并
通过下丘脑正中隆起的门脉系统送到垂体前叶，
选择性地作用于垂体的某些细胞，而促使其释放
ＦＳＨ和ＬＨ。
雌激素和孕激素除对垂体前叶有反馈作用外，

也影响下丘脑 ＧＲＨ 的释放，这种反馈途径称为
“长反馈”。近年来发现垂体促性腺激素的水平也能
影响下丘脑ＧＲＨ的释放，这种反馈途径称为 “短
反馈”。ＦＤＡ推荐用雌孕激素补充疗法 （ＨＲＴ）治
疗绝经期症状，掌握原则为时间应尽可能短、剂量
用最小的，２００３年１１月德国和荷兰卫生部限制
ＨＲＴ也为同样。世界卫生组织在对已发表的科学
证据进行全面分析和评估的基础上，于２００５年发
布了复方口服避孕药和绝经期 ＨＲＴ对人类致癌的
公告，但同时指出，复方口服避孕药还可以降低某
些其他肿瘤的发病危险。
总而言之，口服避孕药和绝经期 ＨＲＴ利弊兼

具，应权衡性激素类产品的风险效益比，仅在有
密切医学监督的条件下使用。

　!"£ ¸�’

雌激素主要由卵巢和胎盘产生，男女两性的肾
上腺皮质以及男性睾丸也能产生少量雌激素。天然
雌激素包括雌二醇、雌酮和雌三醇三类。
雌激素可影响人类许多组织并具有多种代谢作

用，如减少破骨细胞的数量和活性等。

雌激素制剂有天然和人工合成两大类。各种存
在于人类的天然雌激素对身体各系统的反应基本相

同。相反，合成制剂作用远大于天然的，如合成雌
激素对肝脏有十分明显的增强作用，目前更趋向于
用天然制剂。
雌激素用做口服避孕药和绝经后激素替代疗

法，两种情况下剂量不同，后者剂量相对少得多，
雌激素的不良反应是剂量依赖性的。
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　　【其他名称】求偶二醇，Ｏｅｓｔｒａｄｉｏｌ，Ｏｅｓｔｒａｇｅｎ
【性状】白色或乳白色结晶或结晶性粉末，无

味，有吸湿性，难溶于水。
【作用】本品是主要由体内卵巢成熟滤泡分泌

的一种天然雌激素，能促进和调节女性性器官及
副性征的正常发育。其主要药理作用为①促使子
宫内膜增生。②增强子宫平滑肌的收缩。③促使
乳腺导管发育增生，但较大剂量能抑制垂体前叶
催乳素的释放，从而减少乳汁分泌。④抗雄激素
作用。⑤降低血中胆固醇，并能增加钙在骨中的
沉着。

【体内过程】本品可从胃肠道和皮肤、黏膜吸
收，但口服后由于肠壁和肝的首关效应而失活，微
粉化制剂口服生物利用度可达３％～５％。雌二醇
可与血浆蛋白结合，会代谢成活性较弱的雌三醇和
雌酮，并与葡萄糖醛酸和硫酸结合后灭活，从尿和
胆汁中排泄。

【应用】用于卵巢机能不全或卵巢激素不足引
起的各种症状，主要是功能性子宫出血、原发性闭
经、绝经期综合征及前列腺癌等。
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现代临床药物学 （第二版）

１用于功能性子宫出血：每日肌注４～６ｍｇ，
止血后逐渐减量至每日１ｍｇ，持续２１天后停用，
在第１４天开始加黄体酮注射，每日１０ｍｇ。

２人工月经周期：于出血第５天起每日肌注
１ｍｇ，注射第１６天时起，每日加用黄体酮１０ｍｇ肌
注，两药同时用完，下次出血第５天再重复疗程，
一般需用２～３个周期。
凝胶剂１２５～２５ｇ（含雌二醇０７５～１５ｍｇ），

每日一次涂于下腹部、臀部、上臂、大腿等处皮
肤，沐浴后使用最好。一般采用周期疗法，详见说
明书。
控释贴片根据病人情况选择不同规格的贴片。

贴于下腹或臀部，贴片使用后，药物释放经人体皮
肤平均的渗透量为每日５０μｇ。可采用连续治疗方
案或周期治疗方案，详见说明书。

　　【注意】本品应在医生指导下使用。肝肾功能
不全者、孕妇、乳腺或生殖系统癌症患者禁用。
乳腺增生及子宫肿瘤者慎用。凝胶剂使用一个周
期无效者停用。不得涂于乳房、外阴及黏膜部位。

【不良反应】恶心、呕吐、乳房胀痛、子宫内
膜过度增生等。

注射剂　２ｍｇ／ｍｌ
片剂　１ｍｇ；２ｍｇ；４ｍｇ；８ｍｇ
控释贴膜剂　３９ｍｇ／１２５ｃｍ２；７８ｍｇ／２５ｃｍ２

控释贴片　周效片２５ｍｇ／片；３～４天效片

４ｍｇ／片
凝胶剂　８０ｇ
复方制剂目前有以下两种商品：
诺更宁　每片含雌二醇２ｍｇ，醋酸炔诺酮

１ｍｇ，供补充雌激素用。
诺康律 （三相片）　蓝色片含雌二醇２ｍｇ；白

色片含雌二醇２ｍｇ和醋酸炔诺酮１ｍｇ；红色片含
雌二醇１ｍｇ，供补充雌激素用。
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【其他名称】苯甲酸求偶二醇，Ｂｅｎｚｔｒｏｎｅ，

ＯｅｓｔｒａｄｉｏｌＢｅｎｚｏａｔｅ
【性状】无色结晶或近白色结晶性粉末，不溶

于水。
【作用】同雌二醇，但肌注后吸收缓慢，作用

时间可维持２～５天。
【应用】临床用于卵巢功能不全、闭经、绝经

期综合征、退奶及前列腺癌等。
１用于绝经期综合征　每３日肌注１次，每

次１～２ｍｇ，３天后减为肌注０３３～１ｍｇ。
２用于子宫发育不良　每２～３天肌注１次，
每次１～２ｍｇ。

３用于退奶　每日肌注１～２ｍｇ，直至生效时
为止。

　　【注意】可有恶心、头痛、乳房胀痛等。肝、
肾病及乳腺癌患者禁用。

注射剂　１ｍｇ／１ｍｌ；２ｍｇ／１ｍｌ
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　　【性状】白色结晶性粉末，无臭。不溶于水。
【作用】本品为雌二醇的戊酸酯，具有雌二醇

的药理作用，能促进和调节女性生殖器官和副性征
的正常发育，口服和注射都有效。肌注后缓慢释
放，作用时间可维持２～４周。

【体内过程】本品口服后迅速水解成雌二醇，
其药效、动力学及剂量均与雌二醇相同，在雌激素
制剂中列为天然雌激素。

【应用】肌注主要用作长效避孕药的组成药
物。口服用于绝经后的更年期症状，或卵巢切
除后及非癌性疾病放射性去势后的雌激素不足

的症 状。近 期 报 道，外 用 对 扁 平 疣 有 良 好
疗效。
口服１ｍｇ／日，饭后服，遵医嘱可酌情增减，

按周期序贯疗法，每经过２１天的治疗后，须停药
至少一周。
肌注：补充雌激素不足，５ｍｇ，每４周１次。
外用：用棉签涂抹本品注射液５ｍｇ／１ｍｌ于扁

平疣上，每日２～３次，连用１０～２０日。

　　【注意】①妊娠、严重的肝功异常，黄疸或以
前妊娠有过持续瘙痒，ＤｕｂｉｎＪｏｈｎｓｏｎ综合征，
Ｒｏｔｒｏ综合征，曾患或正患肝脏肿瘤、血栓栓塞性
疾病、镰刀细胞性贫血症，有或疑有子宫或乳房
的激素依赖性肿瘤，子宫内膜异位症，伴有血管
病变的严重糖尿病，脂肪代谢的先天性异常，妊
娠期耳硬化症恶化者禁用。

②下列患者应慎用：糖尿病、高血压、静脉
曲张、耳硬化症、多发性硬化、癫痫、卟啉症、
手足抽搐、小舞蹈病、静脉炎等。

③待手术前 （提前６周）及肢体固定术 （如
事故后）时应停用本品。

【不良反应】少数病例可有乳房胀感、胃部不
适、恶心、头痛、体重增加及子宫出血。

【相互作用】如果规律地服用其他药物 （如巴
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第三十八章　雌激素、孕激素、促性腺激素和避孕药

比妥类、保泰松、利福平、氨苄西林）应告诉医
生，因这些药物可干扰本品的作用，另外本品会使
口服降糖药或胰岛素的需要量发生改变。

【药物监测】可通过监测血中雌二醇水平，指
导临床调整用药剂量。

【评价】绝经期 ＨＲＴ利弊兼具，应权衡性激
素类产品的风险效益比，仅在有密切医学监督的
条件下使用。

片剂　０５ｍｇ；１ｍｇ；２ｍｇ
注射液　５ｍｇ／１ｍｌ；１０ｍｇ／１ｍｌ
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　　【其他名称】ＥｓｔｒａｄｉｏｌＣｙｃｌｏｐｅｎｔｙｌＰｒｏｐｉｏｎａｔｅ
【性状】本品为雌二醇的环戊丙酸酯，白色或

近白色结晶性粉末，无臭，不溶于水。
【作用】本品为长效雌激素，其作用比戊酸雌

二醇强而持久，维持时间３～４周以上。
【应用】临床用于卵巢功能不全、闭经、更年

期综合征、老年性阴道炎及前列腺癌等。与甲孕酮
组成复方，可作为每月１次的长效避孕针。
肌注：开始每周１次，每次１～５ｍｇ，连用

２～３ 周；维 持 剂 量 为 每 ３～４ 周 １ 次，每 次
２～５ｍｇ。

　　【注意】有时出现头痛、乳房胀痛、子宫出血
等。肝病、肾炎、乳腺癌患者禁用。

注射剂　１ｍｇ／１ｍｌ；２ｍｇ／１ｍｌ；５ｍｇ／１ｍｌ
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　　【性状】白色或近白色结晶性粉末，不溶
于水。

【作用】为雌二醇的代谢物，属于天然雌激素。
对阴道和子宫颈管有选择性促发育、增生作用，但
活性较雌二醇低。还能升高白细胞数，降低血管脆
性和通透性。

【应用】临床用于子宫颈炎、绝经期综合征、
老年性阴道炎。亦可用作中期引产及人工流产的
辅助用药。还用于前列腺肥大、前列癌等。除此，
尚具有迅速升高外周白细胞的作用，一般在用药
后１～３天开始生效，但作用维持时间较短，对化
疗或放疗引起的白细胞减少有效。能降低血管
通透性和脆性，可用于多种出血的治疗，对月
经过多、扁桃体或子宫切除术后均有快速止血
作用。

１宫颈炎、老年性阴道炎　用栓剂 （０５ｇ）
每日１次，３周为１疗程。

２绝经期综合征　口服：每天１次，每次

１ｍｇ，每月连用１４～２１天为１个疗程，可连用２～
３个疗程。

３早期人工流产和中期引产、子宫颈水肿或
软化 不 良、宫 口 开 全 不 良 　 肌 注：１～２ 次，

１次１０ｍｇ。

４人工流产、装取节育环、绝育术、口服避
孕药后出血及其他月经过多症　经前１周或经期
中，口服：１天１～２次，１次５ｍｇ，每月经周期
总量不超过３０ｍｇ。如病情较急，需迅速止血或
减少出血量时，每日肌注１次１０ｍｇ，用药１～
２天。

５前列腺肥大症　口服：１次２ｍｇ，１日３
次，连用３周左右；或肌注：隔日１次，１０ｍｇ，
用药３～５次，至症状缓解为止。

６扁桃体摘除和子宫切除等出血　术前２天，
每天肌注１０ｍｇ。

７胃肠道肿瘤等癌性出血　每天肌注１０ｍｇ，
用药２～３天。

８化疗和放疗所致白细胞急降 （＜３０００单
位）　肌注：１次１０ｍｇ，每周２～３次，每月总量
不宜超过３０ｍｇ（女）或６０ｍｇ（男）。

　　【注意】①可有暂时性乳房肿胀或硬块、月
经紊乱等，停药后会自行消退和恢复。口服
时，偶见食欲不振、恶心、呕吐、下腹痛等。

②乳腺增生、乳房肿块、妇科肿瘤、再生障碍
性贫血及肝病患者禁用。未成年患者不宜使
用。③按规定方法治疗无效时，不宜增加剂量
或延 长 使 用 时 间。④ 有 过 敏 反 应 者 应 立 即
停药。

片剂　１ｍｇ；５ｍｇ
注射剂　１０ｍｇ／１ｍｌ
栓剂　０５ｍｇ
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　　　雌酮硫酸钠　　　　　　　孕烯雌酮硫酸钠

【其他名称】普瑞马林，妊马雌酮，共轭雌激
素，ＣｏｎｊｕｇａｔｅｄＥｓｔｒｏｇｅｎｓ
本品是从妊马尿中提取的一种水溶性天然结合

型雌激素，也可合成制备，其中含５２５％～６１５％
雌酮硫酸钠和２２５％～３０５％孕烯雌酮硫酸钠。

【性状】提取物为黄色无定形粉末，合成品
为白色或淡黄色结晶或无定形粉末，无臭或为
微臭。

【作用】其作用与雌酮、雌二醇相同，特点是
口服有效，不易被肝脏灭活，且副作用较小。尚有
较好的止血作用，能促使血管周围酸性黏多糖增
加，进而增强毛细血管和小血管壁，可控制毛细血
管出血及手术出血等。亦可肌注，经１５～６０分钟
生效。

【体内过程】口服后经肠酶水解，以游离雌激
素被吸收，４～１０小时后血浓度达峰，经肝代谢
后，有部分发生肠肝循环。

【应用】主要用于卵巢功能不全、子宫发育不
良、功能性子宫出血、绝经期综合征、老年性阴道
炎及前列腺癌等。除此，还用于鼻出血、妇产科出
血及手术时止血。
口服：每日０３ｍｇ或０６２５ｍｇ一片，可与孕

激素序贯应用也可联合应用，加孕激素序贯应用必
须每２８天使用１０～１４天。治疗前列腺癌，每日剂
量７５ｍｇ。
注射：急性子宫出血时，２５ｍｇ，缓慢静注，

必要时６～１２小时后重复给药，也可肌注。

　　【注意】①应用本品之前，应对病人做全面体
检，包括测量血压及其他常规生化检查，应检查
乳房和盆腔脏器，包括组织学检查，应排除妊娠。

②开始治疗后，６个月内应做第１次重复检查，以
后至少１年检查１次。③应不时中断雌激素的替
代治疗，以核查是否需要继续进行治疗。④应周
期性给予本药，当需要子宫内膜脱落时，加服孕
激素。⑤如果病理检查不明确，停止治疗。⑥如
有血栓形成或黄疸发生，应停止治疗。⑦肝功能
不全者慎用。

【不良反应】阴道出血的形式改变；乳房压痛、
增大、溢乳；食欲改变、恶心、呕吐；胆囊疾患的

发病率上升；皮疹和痤疮；血压升高、血栓性静脉
炎和静脉栓塞性疾病；头痛、眩晕、抑郁、精神紧
张、偏头痛、失眠或嗜睡；视网膜血栓形成和视神
经炎；体重改变、水肿；过敏反应。

【相互作用】与利福平合用可降低本品的药效。
【干扰检验】本品可使凝血酶原时间、部分凝

血酶原激酶时间、血小板凝集时间加快，增加血小
板计数。甲状腺结合球蛋白增加。血浆高密度脂蛋
白和血浆高密度脂蛋白２亚片断浓度增加、低密
度脂蛋白胆固醇浓度降低，甘油三酯水平增高。
葡萄糖耐量减弱。

【警示】①本品有增加绝经后妇女子宫内膜癌
的危险。近期临床调查发现，用药时应注意监测，
特别是阴道不正常出血的情况下。但没有证据表明
天然雌激素比合成雌激素在同等剂量时的危害性更

大或更小。

② 孕期不得使用雌激素类药物。孕期或刚生
产后勿使用雌激素，雌激素用于预防或治疗先兆性
或习惯性流产是无效的，也不适于预防产后乳腺肿
胀。孕期使用雌激素会增加婴儿生殖器官先天缺陷
和其他生理缺陷。

片剂　０３ｍｇ；０６２５ｍｇ
注射剂　２５ｍｇ／支
复方制剂目前有下列两种商品：
倍美盈　适用于围绝经期妇女。栗色片含结合

雌激素０６２５ｍｇ／片，于月经周期的第１～１４天各
口服１片，淡蓝色片结合雌激素０６２５ｍｇ，醋酸甲
羟孕酮５ｍｇ，于第１５～２８天各服１片。
倍美安　适用于绝经３年以上妇女。含结合雌

激素０６２５ｍｇ与醋酸甲羟孕酮２５ｍｇ／片，口服，
每日１片。
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　　【其他名称】乙炔雌二醇，Ｅｔｈｉｎｙｌｏｅｓｔｒａｄｉｏｌ，
ＥＥ，Ｅｓｔｉｎｙｌ

【性状】白色或类白色结晶性粉末，不溶
于水。

【作用】本品为合成雌激素，作用与雌二醇相
似。多用于避孕药，可用于痤疮治疗、也可用于绝
经期综合征 （但最好用天然雌激素）、妇女性腺机

２２６
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能减退。
【体内过程】本品口服后迅速吸收，效应较强，

经肝首关效应成雌二醇，生物利用度约４０％，高
蛋白结合率，但不同于天然雌激素，它主要是与白
蛋白结合，由尿和粪便排除，代谢物可肠肝循环。

【应用】用于避孕。
口服：２０～５０μｇ，每天１次。

　　【注意】可有恶心、呕吐、头痛、乳房胀痛
等。肝、肾病患者禁用。

【相互作用】口服１ｇ维生素Ｃ，能使单次口服
本品的生物利用度提高到６０％～７０％。

片剂　０００５ｍｇ；００１２５ｍｇ；００５ｍｇ
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　　【其他名称】乙菧酚，Ｓｔｉｌｂｅｓｔｒｏｌ
【性状】白色或近白色结晶性粉末，无臭。难

溶于水。
【作用】为合成的非甾体雌激素，作用与雌二

醇相似，但较后者强２～３倍。
【体内过程】口服吸收良好，经肝缓慢灭活，代

谢物主要以葡糖醛酸化物形式从尿和粪便排泄。
【应用】
１内源性雌激素不足的替代治疗　口服：一日

０２５～０５ｍｇ，２１日后停药１周，周期性服用。
２乳腺癌　口服：一日１５ｍｇ，６周内无效应
停药，改用他法治疗。

３前列腺癌　口服：开始每日１～３ｍｇ，根据
病情递减至每日１ｍｇ。

４抑制泌乳　口服：每日５ｍｇ，一日３次。

　　【注意】有心血管病或肝功能不全者慎用。

【不良反应】恶心、体液潴留、动静脉血栓、
男子女性型乳房、停药可能出血，高钙血症、
骨痛。

【评价】历史上，大剂量的本品和相关物质曾
用作孕妇的 “激素支持”，试图预防流产，但实践
证明是无效的，且用药者的子代生殖泌尿道出现
副作用，特别是子宫颈和阴道腺癌呈高发生率，乳
腺癌的高发率则相对低些。

片剂　０１ｍｇ；０２５ｍｇ；０５ｍｇ；１０ｍｇ；２ｍｇ
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　　【其他名称】氯烯雌酚醚，泰斯
【性状】白色结晶性粉末，无臭。不溶于水。
【作用】为合成的非甾体雌激素，但作用较己

烯雌酚持久。
【体内过程】口服吸收后，贮存于体内脂肪中，

并缓慢释放，与血浆蛋白结合属中度或高度。经肝
代谢后，主要从粪便中排泄。

【应用】临床主要用于绝经期综合征、妇女手
术后缺乏雌激素引起的症状及男性前列腺肥大等。
其用法如下。

１妇女更年期综合征　口服：每日４～１２ｍｇ，
分２～３次服用，２０～２２天为１个疗程。停药８～
１０天后，再开始第２个疗程。

２青春 期 功 能 性 子 宫 出 血 　 口 服：每 日
２０～８０ｍｇ，２～３次分服，止血后酌情递减，每
日维持量８ｍｇ。

３妇女性腺功能不全　口服：每日８～１２ｍｇ，
２～３次分服，视情况增减。

４萎缩性阴道炎或外阴干枯症　口服：每日
１２～２４ｍｇ，２～３次分服，连服２１日。

５前列腺肥大或前列腺癌　口服：每日１２～
２４ｍｇ，２～３次分服，４～８周为１个疗程，必要时
可延长。

　　【注意】乳腺癌、孕妇及诊断未明的妇科出
血患者禁用，哮喘、心功能不全、癲痫、精神
抑郁、偏头痛、肾功能不全、良性乳房病、心
血管病、冠心病、糖尿病、子宫内膜异位症，
胆囊及胆石症、肝功能损害、高血钙合并肿瘤
或骨代谢病、黄疸，子宫肌瘤及卟啉症等患者
慎用。

【不良反应】用药后偶见恶心、呕吐、胃部不
适、乳房胀痛、头痛等，但多数不适反应可在继续
用药中自行消失。持续用药时应注意有无腹痛、胃
纳减少、恶心、水潴留以致腿和踝浮肿、乳房肿
胀等。

【相互作用】本 品 与 抗 凝 药 合 用 会 使 抗 凝
作用减弱。与苯巴比妥、苯妥英或扑米酮等
合用，雌激素的效应可能降低。与三环类抗
抑郁药 合 用，后 者 的 不 良 反 应 增 多， 效 应
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减弱。

滴丸剂　４ｍｇ
胶囊剂　４ｍｇ；１２ｍｇ
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　　 【其他名称】戊炔雌三醇，Ｅ３ 醚，ＣＥＥ３，
Ｅｔｈｉｎｙｌｅｓｔｒｉｏｌ３Ｃｙｃｌｏｐｅｎｔｙｌｅｔｈｅｒ

【性状】白色或近白色结晶性粉末，几乎不溶
于水。

【作用】本品是雌三醇的衍生物，为口服长效
雌激素，能选择性作用于阴道和子宫颈管，而对子
宫实体和子宫内膜作用很小。

【体内过程】本品体内代谢为乙炔雌三醇和雌
三醇，缓慢从尿中排泄。雌三醇类物质血浆半衰期
为２０小时左右。

【应用】用于绝经期综合征。
口服：５ｍｇ／次，每月１次，症状改善后，维

持量为１～２ｍｇ／次，每月１～２次，３个月为一疗
程。可于疗程结束前７～１０天加服甲羟孕酮，每月
８ｍｇ，以诱发１次撤退性出血。

　　【注意】突破性出血量过多时需停药。本品的
雌激素活性虽较低，但仍有使子宫内膜增生的危
险，故应每两个月给予孕激素１０日以抑制雌激素的
内膜增生作用，一般孕激素停用后可产生撤药性子宫
出血。如使用者子宫已切除，则不需加用孕激素。

【不良反应】轻度胃肠道反应，表现为恶心、
呕吐、头晕；突破性出血；乳房胀痛；高血压；偶
有肝功能损害。

片剂　１ｍｇ；２ｍｇ；５ｍｇ
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　　【其他名称】溴醋己烷雌酚，ＨｅｘｅｓｔｒｏｌＢｒｏ
ｍｏａｃｅｔａｔｅ

【性状】本品为无色针状、细片状结晶或结晶
性粉末，不溶于水。

【作用】非甾体合成雌激素，可视为雄激素拮
抗剂。

【体内过程】口服后从胃肠道吸收，肝代谢，
小部分进行肠肝循环，４８小时后７０％从尿和粪便
排出，主要以葡糖醛酸结合物形式排泄，本品维持
时间较长。

【应用】绝经期综合征，也可治疗乳腺癌和前
列腺癌，前列腺肥大。
口服：０５～５ｍｇ／次，３次／日。
【不良反应】为男子女性化，乳房增大，也可

造成钠潴留和水肿，体重增加，乳房触痛，肝功改
变，头痛和头晕，可使子宫肥大及闭经，黄褐斑，
皮疹和荨麻疹。

片剂　１ｍｇ；５ｍｇ
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　　【性状】白色或近白色结晶或结晶性粉末，无
臭，不溶于水。

【作用】为合成的非甾体雌激素。又称双烯雌
酚，去氢己烯雌酚

【应用】绝经后萎缩性阴道炎。局部外用。

　　【注意】如长期外用给药，则有子宫的妇女需
加用孕激素。

乳膏剂　００１％
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　　【其他名称】炔雌醇环戊醚，ＣＥＥ，Ｅｓｔｒｏｖｉｓ
【性状】白色或近白色结晶性粉末，无臭。不

溶于水。
【作用】本品为合成雌激素，为作用较强的口

服长效雌激素，作用可维持１个月以上。代谢物与
葡糖醛酸结合，缓慢从尿中排泄。

【应用】绝经期综合征及退奶等。本品与孕激
素合用可作口服长效避孕药。

１绝经期综合征　口服：００２５ｍｇ，每日１
次，或０１～０２ｍｇ，每周１次。

２退奶　于分娩后６小时内口服４ｍｇ，必要
时隔４～６天服第２次；对已哺乳者，１次４ｍｇ，
两天后服第２次。

　　【注意】肝、肾病患者禁用。

【不良反应】可有恶心、呕吐、乳房胀痛、白
带增多等。

片剂　００２５ｍｇ；４ｍｇ
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孕激素主要由黄体分泌，妊娠后逐渐改由胎
盘分泌。天然孕激素黄体酮及其合成衍生物，如
甲孕酮 （安宫黄体酮）、炔孕酮等，均为临床常用
药物。
合成的孕激素用于避孕；天然的和合成的用

于激素替代疗法，以减少长期应用雌激素治疗引
起子宫内膜增生或腺癌的危险性，缓解精神抑
郁；天然的黄体酮可用于子宫内膜癌、习惯性
流产；有些如甲地孕酮可用于恶病质、癌症和
艾滋病等。
孕激素口服生物利用度低，微粉化或制成油溶

液后可提高生物利用度，黄体酮的各种衍生物可延
长作用时间，提高口服生物利用度。黄体酮及孕激
素一般经肝代谢，以硫酸化物和葡糖醛酸结合物形
式经尿排泄。
孕激素的不良反应随剂量和孕激素的种类不同

而不同，例如，非睾酮类衍生物如炔诺酮和炔诺孕
酮易发生雄激素样作用，产生痤疮和多毛现象，也
会影响血脂；而孕二烯酮和去氧孕烯与血栓高发相
关，特别是在合并口服避孕药时。治疗癌症时应用
大剂量的孕激素也可致血栓。有报道，孕期应用合
成的孕激素可能使婴儿男性化，但天然的孕激素无
此副作用。
流行病学研究发现，在使用绝经期雌孕激素

ＨＲＴ的妇女中，乳腺癌危险增加，且危险大于仅
使用雌激素 ＨＲＴ的妇女。
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【其他名称】孕酮，孕烯二酮，助孕素，Ｐｒｏ
ｇｅｓｔｉｎ，Ａｇａｌｕｔｉｎ，Ｕｔｒｏｇｅｓｔａｎ

【性状】本品为无色结晶或白色、乳白色结晶
性粉末，无臭。不溶于水。

【作用】黄体酮是由卵巢黄体分泌的一种天然
孕激素，在体内对雌激素激发过的子宫内膜有显著
形态学影响，为维持妊娠所必需。其药理作用主要
为①在月经周期后期，使子宫黏膜内腺体生长，子
宫充血，内膜增厚，为受精卵植入做好准备。受
精卵植入后，则使之产生胎盘，并减少妊娠子宫
的兴奋性，抑制其活动，使胎儿安全生长。②在
与雌激素共同作用下，促使乳房充分发育，为产
乳做准备。③使子宫颈口闭合，黏液减少变稠，
使精子不易穿透；大剂量时，通过对下丘脑的负
反馈作用，抑制垂体促性腺激素的分泌，产生抑
制排卵作用。

【体内过程】口服给药经肝首关效应，半衰
期短，生物利用度低，但微粉化或制成油溶液
给药可提高生物利用度。颊腔、直肠、阴道给
药可吸收，油溶液肌注可快速吸收。本品经肝
代谢，以硫酸化物和葡糖醛酸结合物形式经尿
排泄。

【应用】与雌激素合用用于绝经期综合征，
也可用 于 精 神 抑 郁，子 宫 内 膜 癌、习 惯 性 流
产等。

１习惯性流产　肌注：自妊娠开始，１次５～
１０ｍｇ，每周２～３次。

２先兆流产　肌注：一般每日２０ｍｇ，待疼痛
及出血停止后，减为每日１０ｍｇ。

３痛经　在月经之前６～８日，每天肌注５～
１０ｍｇ，共４～６日，疗程可重复若干次。对子宫发
育不全所致的痛经，可与雌激素配合使用。

４经血过多或血崩症 　 肌注：每日 １０～
２０ｍｇ，５～７天为１个疗程，可重复３～４个疗程，
每个疗程间隔１５～２０日。

５闭经　先给雌激素２～３周后，立即给予
本品，每日肌注３～５ｍｇ，６～８日为１个疗程，
总剂量不宜超过３００～３５０ｍｇ，疗程可重复２～
３次。

６功能性出血　肌注：每日１０ｍｇ，连用５～
１０日，如在用药期间月经来潮，应立即停药。

５２６



现代临床药物学 （第二版）

　　【注意】禁用于不明原因阴道出血者，动脉疾
患高危者，肝功不全。除特殊治疗情况，不得用
于乳腺癌患者。慎用于心血管疾患、肾功能不全、
糖尿病、哮喘、癫痫、偏头痛或其他可能加重体
液潴留病症的患者。长期应用可引发子宫内膜萎
缩及阴道炎。

【不良反应】胃肠道不适，胃口、体重改变，
体液潴留、水肿，痤疮、黄褐斑、皮疹、荨麻疹，
精神抑郁，乳房不适，性欲改变，脱发、多毛症，
模糊、嗜睡或失眠，发热，头痛，类经前期综合
征，月经周期改变或不规则出血。

【相互作用】酶诱导剂类药物可加速本品及孕
激素的清除，可能降低避孕药效果，影响血糖控
制，故降糖药剂量要作调整；可能抑制环孢素 Ａ
的代谢，提高环孢霉素Ａ水平，出现中毒危险。

【干扰检验】血脂可能发生改变。
【评价】过去曾将孕激素用于孕早期的激素支持，

但现建议不用，特别是不用于孕早期。黄体酮为孕激
素，可用于黄体酮缺乏的妇女，以预防胎死宫内，应
注意监测。孕激素不得用于妊娠试验诊断、流产等。
本品ＦＤＡ药物妊娠安全性分类索引为Ｄ级。

注射剂　１０ｍｇ／ｍｌ；２０ｍｇ／ｍｌ（油溶液）
聚乙烯Ｔ形宫内节育器　３８ｍｇ／纵臂，供避孕

专用，由医护人员操作放置。
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　　【其他名称】妊娠素，乙炔睾酮，Ｅｔｈｉｎｙｌｔｅｓ
ｔｏｓｔｅｒｏｎｅ，Ｐｒｏｇｅｓｔｏｒａｌ

【性状】白色结晶性粉末，无臭，略有吸湿性，
不溶于水。

【作用】为黄体酮的人工衍生物。孕激素作用与
黄体酮相似，但作用强度口服时为黄体酮的１６倍，
肌注时为黄体酮的１／５。尚有较弱的雄激素作用，活
性为睾酮的１／１０。口服、舌下含服均易吸收。

【应用】主要用于功能性子宫出血、月经异常、
闭经、痛经，也常与雌激素合用治疗习惯性流产和
先兆流产。
口服：１０ｍｇ／次，３次／日。
舌下含服：１０～２０ｍｇ／次，２～３次／日。

　　【注意】孕妇禁用。心、肝、肾功能不全者
慎用。

【不良反应】可见恶心、呕吐、厌食、头痛、嗜
睡、浮肿、体重增加、肝功能损害。偶见过敏反应。

片剂　５ｍｇ；１０ｍｇ；２５ｍｇ
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　　【其他名称】安宫黄体酮，甲孕酮，Ｆａｒｌｕｔａｌ
【性状】本品为白色或类白色的结晶性粉末，

无臭，在水中不溶。
【作用】为黄体酮的人工衍生物。作用性质同

黄体酮，但作用较强且持久，无雌激素活性。大剂
量本品具有抗肿瘤作用 （参见抗肿瘤药章，ｐ７３７）。

【体内过程】口服吸收入血，高蛋白结合率，
经肝代谢，主要以葡糖醛酸结合物形式从粪便排
泄，半衰期２４～３０小时。肌注时由于贮存于局部
组织缓慢释放，半衰期可达５０天，可维持长达２～
４周的药效，若剂量加大可达３个月之久。本品可
分泌进入乳汁中。

【应用】先兆流产、习惯性流产、痛经、功能
性闭经。大剂量用作长效避孕药。还可用于乳腺
癌、前列腺癌、子宫内膜癌的治疗。

１先兆流产　口服：１次４～８ｍｇ，１日２～３次。
２ 习惯性流产 　 开始 ３ 个月，每 日 口 服

１０ｍｇ；第４～４５月，每日２０ｍｇ，最后减量停药。
３痛经　于月经周期第６天开始，每日口服１
次，每次２～４ｍｇ，连服２０天；或于月经第１天开
始，每日３次，每次２～４ｍｇ，连服３天。

４功能性闭经　每日口服４～８ｍｇ，连用５～
１０天。

５避孕　肌注：每３个月注射１次，每次
１５０ｍｇ，于月经来潮第２日到第７日内注射。

　　【注意】肝、肾功能不全者慎用。如出现不规
则子宫出血，可依病情加服炔雌醇００５～０１ｍｇ，
连服３日。

【不良反应】可能出现不规则出血。其他见孕
激素概述。
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第三十八章　雌激素、孕激素、促性腺激素和避孕药

【相互作用】市售的氨鲁米特可降低本品的血
浓度。

片剂　１ｍｇ；２ｍｇ；１００ｍｇ；５００ｍｇ
胶囊剂　１００ｍｇ
混悬注射剂　１００ｍｇ
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　　【其他名称】去氢甲孕酮
【性状】药用品为醋酸酯 （结构如上），无臭或

微臭，白色或乳白色结晶性粉末，不溶于水。
【作用】本品为合成高效黄体酮，孕激素活性

较黄体酮强７５倍，注射时约为５０倍，并无雌激素
和雄激素活性，但有明显的抗雌激素作用。具有显
著的抑制排卵作用，能影响宫颈黏液稠度和子宫内
膜正常发育，从而阻止精子穿透和孕卵不易着床。

【体内过程】口服后，一般１～３小时后血浆药
物浓度达峰，血浆蛋白结合率高，经肝代谢后，约
５７％～７８％由尿排泄。口服后生物半衰期明显比炔
诺酮及左旋１８甲基炔诺酮 （ＬＮＧ）为短，大部分
代谢产物以葡糖醛酸酯形式从尿排出。
注射美尔伊避孕针后，血浆醋酸甲地孕酮平均

达峰时间为５天，血药峰值为１３２ｎｇ／ｍｌ，４～
８ｎｇ／ｍｌ水平的醋酸甲地孕酮可维持至１２天，ｔ１／２

为１３６天。血药浓度降至３ｎｇ／ｍｌ左右时，即可发
生撤退性出血。多次注射本品后，体内醋酸甲地孕
酮有明显蓄积现象，并与注射次数明显相关。肌内
注射本品后，第１、６及１２周期均未见ＦＳＨ和ＬＨ
高峰，２４小时血浆雌二醇水平开始升高，持续５天
后降低。用药期间，血浆黄体酮始终处于低水平，
表明排卵过程处于抑制。对于子宫内膜的作用，引
起内膜早期分泌、分泌不足和分泌抑制，因此不利
于孕卵着床。
硅胶环中甲地孕酮能持续、恒定、低量释放

（１５０μｇ／ｄ），经阴道黏膜吸收。
【应用】临床主要用作短效口服避孕药，也可

作肌注长效避孕药。除此之外，还用于治疗痛经、
闭经、功能性子宫出血、子宫内膜异位症及子宫内
膜腺癌等。

１用作短效口服避孕药　从月经周期第５天

起，每天口服１片复方甲地孕酮片、膜或纸片，连
服２２天为１个周期。停药后２～４天来月经，然后
于第５天继续服下一月的药。

２用作探亲避孕药　在探亲当日中午口服１片
甲地孕酮探亲避孕片１号，当天晚上加服１片，以
后每天晚上服１片，直至探亲结束，次日再服１片。

３治疗功能性子宫出血　口服甲地孕酮片、
膜或纸片，每８小时１次，每次２ｍｇ（严重情况下，
每３小时１次，待流血明显减少后，再改８小时
１次），然后将剂量每３天递减１次，直至维持量
每天４ｍｇ，连服２０天。流血停止后，每天加服炔
雌醇００５ｍｇ或己烯雌酚１ｍｇ，共２０天。

４闭经　口服：每次甲地孕酮片１片和炔雌
醇００５ｍｇ，共２０天，连服３个月。

５痛经和子宫内膜增生过长　于月经第５～７
天开始，每天口服甲地孕酮片１片，共２０天。

６子宫内膜异位症　口服：每次甲地孕酮片

１片，每日２次，共７天；然后，每日３次，每次
１片，共７天；再后，每日２次，每次２片，共
７天；最后，每天２０ｍｇ，共６周。

　　【注意】肝、肾病、乳房肿块患者禁用，子宫
肌瘤及高血压患者慎用。
针剂临用时，应将药液充分摇匀，并抽尽后

注射，以防剂量不足而影响避孕效果。注射时，
针头应刺入臀部肌肉深处。

【不良反应】同孕激素，少数有头晕、恶心、
呕吐等，偶有不规则出血，并因用药后食欲增加而
致体重增加。

【相互作用】同孕激素。
本品与戊酸雌二醇配伍作长效注射避孕药，每月

肌注１次。本品单用时，可用于治疗习惯性流产、月
经不调、子宫内膜异位症、功能性子宫出血等。
深部肌注。第１次于月经来潮第５天注射２

支，以后每月１次，于月经来潮后１０～１２天注射
１支。若月经周期短，宜在月经来潮的第１０天注
射，即药物必须在排卵前２～３天内注射，以提高
避孕效果。同时，必须按月注射。注射液若有固体
析出，可在热水中温热溶化后摇匀再用。
注射后，有人可出现月经改变，如经期延长、

周期缩短、经量增多及不规则出血等，其发生率在
用药半年以后即明显下降。当发生此种不良反应
时，可及时按以下方法处理：

① 经期延长　如出血时间较长，可口服复方
炔诺酮片 （避孕片１号）或复方甲地孕酮片 （避孕
片２号）每日１～２片，连服４日，即可止血，在
下次经前７天，依同法连服４日，可预防出血，如
此应用３个月后停用。如再出血，可依上法再用。

② 月经后出血 　 每天服炔雌醇 ００１２５～
００２５ｍｇ，直至下次注射日期为止。但若已接近下
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