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前　言

近年来，由于生产抗肿瘤药物技术的飞速发展，越来
越多的新药相继研制、开发出来，不断投入临床应用。大
量抗肿瘤新药的上市给临床药物市场注入活力的同时也
带来了诸多问题，比如药品名称、规格的增加给选药、用
药造成了混乱。为了配合临床医师、药师和护理人员正
确地了解和使用抗肿瘤药物，我们编写了这本手册，以备
医护工作者参考。

该书内容基本涵盖了临床上应用的抗肿瘤药物，内
容分为烷化剂、抗代谢药、抗肿瘤抗生素、抗肿瘤植物药、
激素类抗肿瘤药、其他抗肿瘤药及辅助治疗药、免疫调节
剂、抗肿瘤中成药等８个章节２００余种药物。为了方便临
床医护人员使用，本书采用尽可能详尽的形式概括了各
药物的性状、药理作用及作用机制、适应证、注意事项、不
良反应、药物相互作用、使用说明、用法与用量、制剂与规
格等内容。对于一药多名，包括不同厂家标识的中英文
商品名，我们也尽可能地汇总，以便于大家查询。

该书资料全面、新颖实用，实为肿瘤临床医师、药师、
护理人员及医药院校师生的重要参考书。在本书编写过
程中虽然对文献资料作了大量收集和阅读，但限于人力
和水平，在审阅和核对中也难免遗漏和错误，请读者不吝
赐教，提出宝贵意见。

编　　者

２００７年１０月
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书书书

一、烷化剂

氮　芥
【别名】　恩比兴、ＨＮ２。
【性状】　常用其盐酸盐，为白色结晶性粉末，有引湿性与腐蚀

性。在水中极易溶解，在乙醇中易溶。熔点为１０８～１１１℃。
【药理作用及作用机制】　氮芥是最早用于临床并取得突出疗

效的抗肿瘤药物。为双氯乙胺类烷化剂的代表，它是一高度活泼
的化合物。本品进入体内后，通过分子内成环作用，形成高度活泼
的乙烯亚胺离子，在中性或弱碱条件下迅速与多种有机物质的亲
核基团（如蛋白质的羧基、氨基、巯基、核酸的氨基羟基、磷酸根）结
合，进行烷基化作用。氮芥最重要的反应是与鸟嘌呤第７位氮共
价结合，产生ＤＮＡ的双链内的交叉联结或ＤＮＡ的同链内不同碱
基的交叉联结。Ｇ１ 期及 Ｍ 期细胞对氮芥的细胞毒作用最为敏
感，由Ｇ１ 期进入Ｓ期延迟。大剂量时对各周期的细胞和非增殖
细胞均有杀伤作用。该药水溶液极不稳定，进入体内作用迅速，在
血中停留的时间只有０．５～１分钟，９０％在１分钟内由血中消失。

２４小时内５０％以代谢物形式排出。此外，本品尚有弱免疫抑制作
用。

【适应证】　主要用于恶性淋巴瘤及癌性胸膜、心包及腹腔积
液。目前已很少用于其他肿瘤，对急性白血病无效。与长春新碱
（ＶＣＲ）、甲基卡肼（ＰＣＺ）及泼尼松（ＰＤＮ）合用治疗霍奇金病有较
高的疗效，对卵巢癌、乳腺癌、绒癌、前列腺癌、精原细胞瘤、鼻咽癌

·１·



（半身化疗法）等也有一定疗效；腔内注射用以控制癌性胸腹水有
较好疗效；对由于恶性淋巴瘤等压迫呼吸道和上腔静脉压迫综合
征引起的严重症状，可使之迅速缓解。

【注意事项】　１．本药注射勿漏于血管外，一旦漏出血管外应
立即局部皮下注射０．２５％硫代硫酸钠或生理盐水及冷敷６～１２
小时。

２．用药期间应每周查白细胞、血小板１～２次。

３．氮芥溶解后极不稳定，使用时需新鲜配制，溶入１０ｍｌ生理
盐水后立即静脉注入。

４．烷化剂有致突变或致畸胎作用，孕妇慎用。

５．有致癌性，长期应用氮芥，继发性肿瘤发生的危险增加。

６．本品可使血及尿中尿酸增加，血浆胆碱酯酶减少而干扰诊
断。

７．本品应新鲜配制，在１０分钟内使用，且不能用于皮下注射、
肌注和口服。

【不良反应】　１．局部反应：氮芥对局部组织有较强刺激作用，
反复注射的静脉可引起静脉炎和栓塞性静脉炎，药液漏于血管外
可引起局部肿胀、疼痛，甚至组织坏死、溃疡。

２．胃肠反应：食欲减退、恶心、呕吐或腹泻，其中呕吐较突出，
可应用恩丹西酮或胃复安及地塞米松止吐。

３．骨髓抑制：是氮芥的剂量限制性毒性反应，可引起明显白细
胞、血小板减少，最低值出现在用药后７～１５日，２～３周可恢复。

４．其他：可有头晕、乏力、脱发、闭经、不育等。
【药物相互作用】　烷化剂的耐药性与ＤＮＡ受损后的修复能

力有关，咖啡因、氯喹可阻止其修复，故可增效。本品与氯霉素及
磺胺类药合用可加重骨髓的抑制作用。使用本品前宜加用止吐剂
如恩丹西酮或格拉司琼等，减轻胃肠道反应。

【用法与用量】　因本品有明显的局部刺激作用，易引起组织
·２·



坏死，仅供动脉、静脉及腔内给药。
静脉注射：每次５～１０ｍｇ，每周１～２次，总量３０～６０ｍｇ，疗程

间隔２～４周，每次量用生理盐水１０ｍｌ溶解，从正在输注５％葡萄
糖液的乳胶管中刺入慢速推注，注入后继续输液一定时间，以减轻
对静脉的刺激。

动脉注射：每次５～１０ｍｇ，每日或隔日１次，用生理盐水溶解。
腔内注射：每次１０～２０ｍｇ，溶于２０～４０ｍｌ生理盐水中，在抽

液后注入胸或腹腔内，注入后５分钟内应多次变换体位，使药液在
腔内分布均匀，每５～７日１次，４～５次为１个疗程。

腹主动脉下半身阻断给药：每次０．２ｍｇ／ｋｇ，每周２～３次，总
量６０ｍｇ为１个疗程。方法：用腹带加纱布团用血压计气囊加压
阻断腹主动脉后，由上肢静脉快速注入药物，１０～１５分钟后解除
腹带。

【制剂与规格】　注射液：５ｍｇ∶ｍｌ，１０ｍｇ∶２ｍｌ；粉针剂：

５ｍｇ，１０ｍｇ。
【贮藏】　密闭、避光保存。

甲氧氮芥
【别名】　癌得命、癌得平、氧化氮芥。
【性状】　本品为白色结晶或结晶性粉末。从丙酮中得到柱状

结晶，熔点（ＭＰ）１０９～１１０℃。无臭，易溶于水、乙醇、丙酮，微溶于
乙醚。

【药理作用及作用机制】　药效学　本品可抑制癌细胞的核分
裂过程，使前、中、后各期的分裂现象减少，对癌细胞核酸代谢也有
一定的抑制作用。本品在体内被还原成氮芥而起作用。本品局部
刺激症状轻微，可用于口服及肌注。但见效慢，对骨髓抑制时间较
长。

药动学　本品口服后能迅速吸收，半小时后血药浓度较高，以
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后逐渐下降，３小时后下降至较低水平。本品静注后很快水解，几
分钟内９０％从血中消失。本品可通过与生理胺、胆碱共享的一种
输送机制穿透细胞。吸收后可分布在多脏器组织及肿瘤中，而以
骨髓、肾和肝中最高，主要从尿中排出，２４小时内约５０％代谢产物
由尿排出，而原形排出量少于０．０１％。亦有少量从粪便中排出。

【适应证】　１．主要用于恶性淋巴瘤及癌性胸膜炎、心包及腹
腔积液。

２．适用于慢性粒细胞白血病、恶性淋巴瘤、多发性骨髓瘤、骨
转移性癌、乳腺癌、肺癌等。

【注意事项】　严重感染者；以前曾接受过化学治疗或放射治
疗的患者慎用。

【不良反应】　１．本品毒性反应与氮芥相似，主要毒性反应是
骨髓抑制，约１／３患者有白细胞减少，白细胞减少与每日用药剂量
有关。少数患者有血小板减少和出血倾向。个别病例停药后白细
胞仍继续下降，一般在停药后或服用碳酸氢钠可减少该反应。

２．其他尚有恶心、呕吐等不良反应。本品局部刺激作用和早
期毒性反应都比氮芥轻。因此可口服或肌注。对骨髓抑制时间较
长。

３．其他毒性作用有：斑丘疹样皮疹、脱发、听力丧失和耳鸣、眩
晕、黄疸、月经失调、精子形成受阻，完全性性腺发育不良，特别在
淋巴瘤病人可发生血尿酸过多。给药前应适量饮水以防止尿酸性
肾病。

４．局部应用常出现变应性的过敏反应，常需进行脱敏。
【用药须知】　１．本品有一定蓄积作用，故不宜大剂量连续用

药，总剂量超过７００ｍｇ应密切注意血象变化，在停药后１～２周内
仍应观察血象。

２．为了减少胃肠道反应，可与碳酸氢钠１ｇ同服。

３．一般每日量以不大于５０ｍｇ较安全；显效量为５００ｍｇ左
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右，疗程总量为５００～１０００ｍｇ。

４．慢性粒细胞性白血病，用本品维持治疗时，缓解期显著延
长，对白消安耐药的病例应用本品仍然有效。

【用法与用量】　肌内或静脉注射：每次按０．５～１．０ｍｇ／ｋｇ给
药，每日或隔日注射１次，总量达５００～１０００ｍｇ为１个疗程。瘤
体局部注射：每次０．１ｇ，溶于１０ｍｌ生理盐水后注射，每５～７日注
射１次，１个疗程总量为０．５ｇ。腔内注射：每次０．１ｇ，溶于１０ｍｌ
生理盐水后注射，每５～７日注射１次，１个疗程总量为０．５ｇ。口
服给药，每日２５～５０ｍｇ和碳酸氢钠１ｇ同服，一般用药剂量达到

５００ｍｇ以上时，应逐渐减量至每日２５ｍｇ，总量达１０００ｍｇ为１个
疗程。维持剂量视白细胞数及耐受情况而定，一般每次２５ｍｇ，每
周１～２次。慢性粒细胞性白血病，起始剂量为每日５０～１００ｍｇ，
当白细胞迅速下降或低于２０．０×１０９／Ｌ时，则应减低每日剂量，当
白细胞降至正常范围，即给予维持量。

【制剂与规格】　注射剂：５０ｍｇ；　片剂：２０ｍｇ，２５ｍｇ。
【贮藏】　于阴凉处避光保存。

甘露醇氮芥
【别名】　甘露莫司汀、ＮＳＣ－９６９８。
【性状】　常用其盐酸盐，本品为从８０％乙醇中得到结晶，无

臭或几乎无臭。熔点（ＭＰ）２３９～２４１℃（分解），溶于水（１∶２），微
溶于乙醇，不溶于无水乙醇、乙醚和氯仿；２．５％水溶液ｐＨ 值为

２～３．５，在室温下稳定。
【药理作用及作用机制】　本品为烷化剂，为细胞毒抗肿瘤药。
【适应证】　主要适用于慢性白血病、淋巴肉瘤、多发性骨髓瘤

等。
【不良反应】　毒性反应与氮芥相似但较轻，注于血管外可引

起局部组织坏死，长期大量使用可引起肝功损害。
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【用法与用量】　静脉注射：每次５０～１００ｍｇ，每日或隔日１
次。口服 给 药，维 持 量 每 周 １００～１５０ｍｇ，如 白 细 胞 降 至

３×１０９／Ｌ，应停药。
【制剂与规格】　注射剂：５０ｍｇ。

苯丁酸氮芥
【别名】　苯丁酰氮芥、氯氨布西、瘤可宁、瘤可然、ＣＢ－１３４８、

ＣＬＢ。
【性状】　类白色结晶性粉末，微臭。遇光或放置日久，色渐变

深。不溶于水，易溶于乙醇、氯仿，在丙酮中极易溶解。熔点为

６４～６８℃。
【药理作用及作用机制】　药效学　本品为细胞周期非特异性

抗肿瘤药物，通过形成不稳定的亚乙基亚胺而产生细胞毒性作用，
作用较慢，骨髓抑制的出现及恢复亦较慢。本品干扰 ＤＮＡ 及

ＲＮＡ的功能，能与ＤＮＡ发生交叉联结，对细胞周期中 Ｍ期及Ｇ１
期细胞的作用最强。本品低剂量时选择性地抑制淋巴细胞，使淋
巴组织萎缩，抑制抗体的合成；较大剂量可致各类白细胞减少，造
成严重的骨髓抑制。其免疫抑制诱导时间明显地较环磷酰胺长，
但严重的骨髓抑制较少发生。

药动学　口服后吸收完全。本品及其代谢物与血浆蛋白结合
广泛，蛋白结合率约９９％。半衰期为１．５小时。由肾排泄，５０％
在２４小时内随尿液排出。

【适应证】　１．主要用于慢性淋巴细胞白血病，也适用于恶性
淋巴瘤、多发性骨髓瘤、巨球蛋白血症、卵巢癌。

２．作免疫抑制剂使用。
【注意事项】　１．禁忌证：妊娠初期的３个月（因烷化剂有致突

变及致畸胎作用，可增加胎儿死亡及先天性畸形）。

２．有骨髓抑制、痛风、感染或泌尿道结石史者慎用；过去接受
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过放射治疗或反复多次多种药物联合化疗者慎用。

３．用药期间须定期检查白细胞计数及分类、血小板计数，定期
作肾功能检查（尿素氮、肌酐清除率），定期检查肝功能（血清胆红
素及丙氨酸氨基转移酶）和测定血清尿酸水平。

【不良反应】　１．造血系统：最常见的不良反应是免疫抑制与
骨髓抑制，尤其是长期服用本品者。主要为淋巴细胞减少，对粒细
胞和血小板的抑制较轻，如能及时停药，一般是可逆的，但也有造
成严重不可逆骨髓损伤的报道。此药有致肿瘤作用，有报道应用
它治疗巨球蛋白血症、慢性淋巴性白血病、类风湿性关节炎、乳腺
癌等时发生急性白血病、恶性组织细胞增多症及发生急性成髓细
胞白血病。

２．消化系统：本品常引起恶心、呕吐、腹泻及口腔溃疡。少见
的不良反应有肝损伤和黄疸。

３．神经系统：震颤、肌紧张、神志不清、激动、共济失调等均有
报告，一般停药后可以逐渐恢复。偶见本品引起昏迷。此药的神
经毒性作用罕见，主见于儿童用药过量或肾病综合征患者。

４．本品还可能引起肺纤维化、间质性肺炎、药物热、皮肤过敏、
皮炎、膀胱炎、不育症、继发性肿瘤等。应用此药达４００ｍｇ，可出
现进行性及可逆性精子减少，总剂量在４００ｍｇ以上则出现精子缺
乏及睾丸生殖障碍。长期应用对青春期患者也可产生精子缺乏或
持久不育。此药常致卵巢功能失常，并与剂量及年龄有关。

【用药须知】　１．为防止用药期间出现尿酸性肾病或高尿酸血
症，可采用大量补液、碱化尿液，或给予别嘌醇。

２．间歇给药比每日小剂量维持对骨髓毒性较小，前一用药方
式在两疗程间可使骨髓恢复。

３．白细胞（特别是粒细胞）突然减少，应减量。

４．本品在治疗后３周左右才能在临床上看到疗效，不应在４
周内因未见明显改善而停止治疗。
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５．活疫苗使感染的风险增加，故接受本药免疫抑制化疗的病
人将不接种活疫苗。白血病患者除外，但在停止化疗至接种活疫
苗之间至少间隔３个月。

６．与其他骨髓抑制药物同时应用可增加疗效，但剂量必须适
当调整。

【用法与用量】　１．抗癌：每日按体重０．２ｍｇ／ｋｇ给药，每３～
４周连服１０～１４日或按体重０．４ｍｇ／ｋｇ给药，每２周用药１次。

２．免疫抑制：每日３～６ｍｇ，早饭前１小时或晚饭后２小时服
用，连服数周，待疗效或骨髓抑制出现后减量，总量一般为３００～
５００ｍｇ。

【制剂与规格】　片剂：２ｍｇ。

美法仑
【别名】　癌克安、爱克兰、Ｌ－苯丙氨酸氮芥、瘤克安、马尔法

兰、米尔法兰、马法兰、美法仑、Ｌ－溶血瘤素、左旋溶肉瘤素、左旋溶
血瘤素。

【性状】　本品为白色至微黄色粉末，无臭。几乎不溶于水、氯
仿、乙醚，溶于乙醇和稀矿酸，微溶于甲醇。对光、热和湿不稳定。
其左旋体为Ｌ－苯丙氨酸氮芥（Ｌ－ＰＡＭ），其消旋体为溶肉瘤素。

【药理作用及作用机制】　药效学　本品是双功能烷化剂，是
细胞周期非特异性药物，具有细胞毒性作用。主要用于与ＤＮＡ
及ＲＮＡ发生交叉联结，以抑制蛋白质的合成。

药动学　由于食物降低其吸收，故从胃肠道吸收本品不完全，
生物利用度在２５％～８９％之间。吸收后，它通过体液迅速地分
布，分布容积约０．５Ｌ／ｋｇ，主要通过自发的水解失活。蛋白质结合
率最初为５０％～６０％，１２小时后渐增为８０％～９０％。本品的半
衰期为４０～１４０分钟。可随尿排泄，其中约１０％为原形。

【适应证】　本品对多发性骨髓瘤有明显疗效，也适用于卵巢
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癌。
【注意事项】　１．禁忌证：近期患水痘或带状疱疹者；妊娠初期

的３个月。

２．肾功能损害者，有痛风史者，泌尿道结石者慎用。

３．其他注意事项：本品可引起血及尿中尿酸增高，也可引起羟
基吲哚醋酸（５－ＨＩＡＡ）增加。用药期间应定期检查白细胞、血小
板以及血尿素氮、肌酐、尿酸。

【不良反应】　１．血液系统：骨髓抑制是最常见的不良反应，可
致血细胞及血小板下降，白细胞及血小板在给药后２～３周最低，
在４～８周可恢复正常。长期应用致癌的危险性明显增加，特别是
白血病或骨髓增生综合征。

２．消化系统：多数患者在服药后数小时有恶心、呕吐及食欲减
退等，严重者可持续２～４日。

３．其他：对性腺功能有抑制作用，造成精子缺乏及闭经（对性
腺功能的影响与治疗的剂量及时间有关）；长期给药的病例中可发
生严重的复发性脉管炎及肺纤维化；偶见过敏反应，表现为荨麻疹
及皮疹。

【药物相互作用】　１．本品可引起血尿酸增加，别嘌醇可防止
或缓解本品所引起的高尿酸血症。

２．苯丙氨酸氮芥与环孢菌素合用会增加其不良反应。

３．食物降低苯丙氨酸氮芥的生物利用度。
【用药须知】　１．本品过量将引起死亡。已报道伴随胃肠外的

本品过量的毒性作用包括：严重的恶心和呕吐、意识障碍，癫痫发
作、肌肉麻痹及拟胆碱能作用。

２．儿童用大剂量本品与萘啶酸合用，会引起致命的出血性小
肠结肠炎。

【用法与用量】　口服给药：多发性骨髓瘤，每日按体重

０．２５ｍｇ／ｋｇ给药，连用５日，每５～６周重复疗程。卵巢癌，每日按
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