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随着保护知识产权形势的发展和药品专
、

利法的实行
,

一

长期以仿制为主的我国医药工

业将受到很大冲击
。

估 计 在 � � �。一� � � � 年

国际新药市场亦将受到严重影响
,

因此迫切

要求研究新药开发的途径
。

据报道美国一般

通过 � � �。一 �。。。� 个化合物的药理筛选和初

步毒理测定
,

有 �� 个化合物可进入临床前研

究
,

经临床研究后只有一个可成为新药上市
,

平均需耗时 �� 年
,

耗资 �
�

� 亿美元
,

说明新

药研究具有一定的机遇性
。

加弧 对 生 化 机

理
、

耐药机理及分子生物学方百的研究
,

建立

新方法和新模型
,

以减少新药开发的盲目性
,

姗决折药开发速度是十分必要的
。

另一条研

究开发新药的有效途径是从中药和天然药着

手
,

中药疗效已获得国际医药界 的 一 致 肯

定
。

美
、

日
、

德等国纷纷投入巨资开发中草

药
,

以弥补化学药品的不足
,

全球约 �加 余家

公司
, � 。多个研究团体正在从事天然 值物药

品灼开发研充
,

其项目共有 � �� 多种
。

我国

亦十分重视中药和天然药的开发研究
,

并 已

取得了一些可喜的成果
。

如抗疟药青荡素的

研究
,

我国处于国际领先地位
,

青篙素 已出口

国际市场
。

中期引产药天花粉蛋白的 研究声戊

功
,

标志我国生物大分子晶沐结构研 究已进

入世界先进行列
,

美国已将天花粉蛋白用于

治疗艾滋病
。

下面就近年来中药和天 热药在

防治肿瘤
,

艾滋病和老年性渐呆等方而的开

发研究作一简要介绍
。

一
、

防治肿瘤

美国以寻找抗肿腐植物药力重点
,

美国

国立肿瘤研究所 �� �� 已筛选过 ��。。� 个粗

制剂
, � 万多种植物

,

发现了不少抗肿瘤植物

成分
,

如美登索 �� � � �� � 蜒� 幼
、

鸦胆丁 ��� � �

� � � � ��� �
、

高三尖衫碱 ��嫩血犷
����� �� � �� � �

、

攻瑰树碱 ��� �� � 或� ��的等
。

最近美国 � ����� �
�

�� � � ��� �纯 公司 与 � �� 协议共同研究 开

发紫杉醇 ��� � � ��
。

岛杉婷为二菇类衍生物
,

是从短叶红互

杉 ��� � � ‘ � ���� �� ��� 树皮中分离得到的
,

抗

癌活性成分
,

收率 。
�

胜�
,

针叶中含量为树皮

的 �� �
。

紫杉醇 兀端收末试 应对浇�男卵巢癌
、

黑色素瘤等取得了 良好效果
,

目前 � �� 正 在

主持紫衫醇用于卵巢癌等许多实体瘤的 � 期

临床试验
。

紫杉醇抗癌作用机理独特
,

当细

�包分裂时
,

细胞 中微管蛋白 ��位��� ��� 聚合成

构架组织 �� 翻
�� �� �� 状小微管

,

而紫杉 醉

能阻断此过程逆转
,

将癌�、�胞限制在构架组

织内而死亡
。

因此紫杉薛正引起人们兴趣
,

国

际市场洪不应求
。

如凹� 。长
‘

幼 公司五
�

在用欧

州紫杉树针叶制备一种相关 物 �� � �� 汉�
。

加

利福尼亚基地约植物科
,

植公司�� � ��� ��� 己

经通过植物组织培养演术生产紫杉醇
,

从植

物根
、

奖
、

叶中分离出细胞
,

并用发酵工艺使

它在培车基中主长
,

以刺激细胞产生大量紫

杉醉
,

据说今后两年可望扩大生产
。

紫杉科

紫杉醇 属植物共有九仲
,

我国有四种
一

是
�

东北

红豆杉 � � � 鹅 �妈� � �� � 溢� �
�

�� � � ��产

于吉林
,

辽宁 � 云有鱿豆衫 �
�

� �琳灿 � � �

� �   寺
立

于云南
、

西藏
� 红豆杉 �

�
�

卜

五�即傲。

�负独
�

�� � � �
�

产于山画
、

绷北
、

陕西
、

四川 �南

方红豆杉 �
。

狠�� �改 �� � �抓 � � � �� � ���
�

�
�

� �
�

产于我国南方 各省
。

我国也曾研究过 许



药岁洲彭田袒迅 土�只�年笙却
�

卷第生朔 � � �总 � � � �

多来源于天然产物的抗癌活性成分
,

如长春

碱 �� �� �� ���  � � �
、

经基喜树碱 ��� 市
� � �� � � �

��� �� �� �� ��
、

冬凌草素 �� � �� � ����� ��� 及靛玉

红 �� � �� �� �� �� 等
。

靛玉红最先是从当归芦荟

丸中筛选出有抗白血病作用 的中药青黛
,

进

一步研究发现青黛抗白血病活性成分为靛玉

红
。

我国还对 中药鸦胆子油乳剂抗肿瘤进行

了多学科
,

高层次的大协作攻关研究
,

取得了

重大进展
,

为中西医结合治疗晚期肿瘤带来

了希望
,

鸦胆子油乳剂抗癌活性成分主要是

油酸
,

可抑制癌细胞 � � � 的生物合成
,

并能

提高病人干扰素水平
,

降低体内脂质过氧化

反应
,

经万例治疗
,

效果明显
,

现 已由延安地

区制药厂投产
。

河南医学院用冬凌草防治食

仁癌亦取得 良好效果
。

另一类值得研究开发的抗肿瘪扩育效成分

是多糖
。

多糖是一类非特异免疫增强剂
,

能

刺激网状内皮系统
,

提高宿主对癌细胞的特

异抗原免疫反应力
�
并能使机体巨噬细胞数

量和吞噬功能剧增
,

从而使化疗药物疗效成

倍增强
。

日本较早重视多糖的开发研究
。

我

国对多糖的开发研究虽起步较晚
,

但在研究

其作用机理时紧密与中医药理论相结合
,

进

展亦较快
。

云芝多糖 ���� �是近年来颇引人

注 目的癌免疫化疗药物
,

对肿瘤有明显抑制

作用
,

且抗瘤谱广
。

日本从真菌 云芝 �� �����
�

�� � �改�记�� � � � 开发的云芝多糖商 品 名叫

��� ��� �� � 和 � �� �
,

是 日本第二个销售量较

大的药品
,

� � � � 年上半年平均每月销售额为

� � 亿 日元 �� � � � 万美元 �
。

��八 包
,

售价 �� � �

日元
,

用于消化道癌
、

肝癌
、

乳癌等
。

我院
、

上

海华师大
、

上海农科所等单位正在进行云芝

多糖的开发研究
,

我们从东北产云芝中研制

成的云芝多糖胶囊
,

多糖含量高于国内同类

产
�钻

。

由裂褶菌 � � ��� � ������� � � � � � �  

分得的裂褶菌多糖 ��� � �
,

能显著抑制肿 瘤

生长
,

提高细胞免疫功能
,

日本早 己制成注射

剂上市 �� � � � � 耐
,

售价 � � �。 日元
,

治疗子

宫癌
。

香菇多搪 �� � � �通过增强机体免疫力

或作为干扰素诱生剂达到抗肿瘤作用
。

小鼠

� � �� 八 �� 对 � ��� 抑制率达 � �
�

� �
,

日本已

制成注射剂上市 � � � � �小瓶
,

售价 � � � � 日

元
,

治疗胃癌
。

人参多糖 �� ���
,

猪荃多 糖

��� �� 或称 � � �� 具有免疫促进作用和抗肿

瘤活性
,

与免疫抑制剂环磷酸胺或氟尿喀陡

等使用
,

具有抗肿瘤转移与放疗增敏作
�

用
。

其它如黄茂多糖 �� ���
、

刺五加多糖 �� 导

�� �
、

获荃多糖 �����
、

灵芝多糖 �� � �� �
、

银

耳多糖�� ����
、

虫草多糖 ���� ��
、

猴菇菌多

糖 ��  !�� 等在抗癌
、

抗放
、

增强免疫功能方

面都尚在开发利用中
。

多糖作为免疫增强剂

没有直接的细胞毒作用
,

临床使用时
,

不论

注射
,

口服或其它给药途径基本上无副作用
。

我国多糖资源十分丰富
,

开发利用有极大潜

力
。

防治艾滋病

艾滋病 �� � � ��� � �� �
� � � � �� �� �� � �了

衍�� �� � ��
,

简称 � �� � 为艾滋病毒 �� �� �

引起的获得性免疫缺陷综合症
。

其蔓延速度

之快
,

临床症状之复杂和死亡率之高居然是

可怕的癌症所不能匹敌
,

被视为
“

超级癌症
” 、

“

世界瘟疫
” ,

从而引起各国医药学家的高度

重视
。

目前防止艾滋病药物只有 叠 氮 胸 营

�� � �  和嶙甲酸钠 ��� � �盯� � ��获准上市
,

其

它尚处于开发研究阶段
。

艾滋病疫苗的研究

虽取得一定进展
,

但离实际应用 尚 存 在 距

离
。

为此各国越来越重视从中药和天然药中

开发研究防治艾滋病的药物
。

�一 �杭 � �� 的 中药和 天然 药

天花粉蛋白中药天花粉是葫芦科植物括

楼 �� ��� � � � � ����
� � � � ����� � ���的块根

,

从天花

粉提取的天花粉蛋白�� �� � � �
,
� � ��� � �� �

�� �� � �� �� � ,

为早期引产有效成分 �在体外选

择性杀伤被 � �� 侵犯的 � 细胞和巨噬细胞
,

并对正常的 � 细胞有保护作用
,

以免 受 H IV

感染
。

作用机理被认为 是 G L Q 2 23 通 过 切

开核糖体
,

消灭艾滋病毒感染细胞
,

从而抑制

艾滋病毒的进一步扩散
。

甘 草甜素 是从中药甘草中提取的
一

甘草

酸的钠盐或按盐
.
体外 0.5 卜, g /

n 、

1 时可抑制
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H IV 98 %
,

若引进硫酸基效果可提高四倍
,

其

作用可能为抑制某种酶
。

另有报道 l ,
4
一
甘草

耳酮
、

甘草异黄酮
、

h
c o c

hl
on

e
A 及 glycycou

-

m ar in 亦有抑制H IV 增殖作用
。

日本某医院

采用甘草液和叠氮胸昔合用治疗艾滋病取得

良好效果
。

棉酚无论消旋 体或左旋或右旋体均有抗

H IV 作用
。

大豆中三裕皂贰 劝ybea n sa p o-

n in B 一 1 ,

sa
p o n 是n

E
Z 以及三花瓤if

apatri-

nOSi de 工和 江均有抑制 H IV 作 用
。

日本楠木等从 50 种黄酮抑制逆转 录 酶

(R T )试验中发现以下 8 种黄酮对 H IV 具有

却制活性
,

它们是黄芬戒元 (bal ca le in)
、

木犀

草素 (l至to o li。)
、

加夺皮素 (q u ereeti
n )

、

楠坡万

寿菊索 (q
;IOre :一ta g e t i ;1 )

、

杨梅树皮素 (C iroi-

n 、a r it in )
、

木犀草索
一 7 一葡萄糖戒 (lu teolin

一 7 -

g l u e o 傲de )
、

f
o :

m
o n o n c t i

n 及 C risim aritin

等
。

牛李别是前两种活性最高
。

从 中 药 连 翘

H , p 汉cu m er eetu m T h
u m b 及觉叶连翘(H

.

p丁纱叮at u m L
.
)中分得的金丝桃素 (场per c

-

in) 可明显抑制 H IV 病毒的成热
,

现正准 备

进入临床试验
。

最近报道从五龙爪 (IP om oea
c盯rial l

.
)sw
eet 中分得两种木脂体 (一 卜arc -

tig en in 和 卜 ) 一 tr a c h e 1O g e
n
in 对 H IV 有抑

制作用
。

美国 M orroll D O 刃 公司正在开发对艾

滋病有治疗作用的生物碱粟精胺 (C as ta llo
s-

Pe r而n(3 )
,

是从澳州粟树 C aota nooperunl
往

a u 批a中分出的一种亲脂性生物碱
,

它是 二

种精丛化抑制剂
,

能抑制 H IV 病毒颗粒装配

及成热
,

干扰 H IV 蛋自的加工及 H IV 外膜

蛋自搪垫化的完成
,

据报道该生物碱 的 于。
-

欣旅及 7
一卜 醚华衍生物抗病毒作用更强

。

最近 T an 等报道用逆转录酶筛选 100 多

种天然产物
,

发现贩小萦碱型生物碱
,

非洲防

己碘化物
、

异 唆 琳 生 物 碱 O
一
m

e
th y 】那y

ch()t 巧n e 沁lf at 及爷墓菲淀类生物;碱 f
ag ar-

‘, 沮ine ClllOCid e 对 H IV 亦有抑制活 性
。 _

i U

它秋水仙碱
、

婴粟碱亦有抑制活性
。

经试验发现有抑制 H W 活性的中 药 及

植物提取物有
:
紫花地丁

,

夏枯草
,

穿心莲
,

牛

芬子
,

黄连
,

淫羊蕾
、

紫草
、

金银花
、

千里光
、

狗

脊
、

猫爪草
、

螃蟆菊及大蒜提取物
,

贯仲水提

取物
,

山椒水提取物
。

( 二 )增强和调 节免渡功能的中药和 中药

方剂

已有报道分别应用小柴胡汤和人参汤分

别治疗五例艾滋病毒携带者及艾滋病患者
,

发现这两种方剂对抑制T 细胞
,

N K 细胞及辅

助 T 细胞都有增强作用
。

其它如扶正固体的

十全大补汤
,

八味地黄丸和活血化癖方剂桃

红四物汤
,

大黄牡丹皮汤综合应用能明显提

高艾滋病患者 T
、

细胞的数量和质 量
。

近 有

由南宁市药检所以人参
、

白术
、

当归
、

柴胡
、

防

风
、

五味子等 14 味中药制成的方剂
“

爱滋宁

制剂
’

专利产品
。

由杭州新星制药厂研制的

艾滋宁口服液在坦桑尼亚治疗艾滋病取得进

展
。

另外现代研究表明对免疫系统有很好增

强作用和调节作用的中药有人参
,

黄茂
,

五味

子
,

川芍
,

苍术
、

刺五加等
。

从其中研究开发

防治艾滋病的药物是大有希望的
。

( 三 )改善症状
,

延长生存期 及 降低发病

率的中药

研究开发改善艾滋病患者症状
,

延长生

存期及降低发病率临床上是十 分 必 要 的
。

非洲某地区应用健脾补肾
,

调理气血方药给

H IV 携带者预防治疗
。

观察一年发病率仅为

1%
,

而对照组发病率达 8%
。

美国亦报道给

H IV 携带着长期服用补中益气的知柏地黄

九
,

有明显预防艾滋病 发作的作用
。

因此可以

期待以祖国医药理论通过一定的临床实践
,

将会开发对艾滋病患者的症状改善
,

生存期

延长以及降低携带者发病率的中药
。

防治艾滋病药物的开发研究
,

‘

正在世界

各国广泛开展
,

’

当前艾滋病已成为全球性恶

性传染病
,

患者及病毒携带者逐年急剧增加
,

尽管我国是艾滋病发病率最低的国家之一
,

但最近性病在我国再次流行
,

是可以导致艾

滋病传入我国的重要因素
,

并已引起我国医

药学家及卫生防疫部门的高度市视
。

面向国



药学情报通讯 1992 年筑 10 卷第 4
’

期 4 7 ( 总 2 , 了)

际市场的我国医药工业
,

应结合我国的实情
、

充分发挥祖国医药的特点与优势
,

从中药和

天然药中开发防治艾滋病的药物
,

定能取得

可观 、自成效
。

三
、

防治老年性痴呆

老年性痴呆(A lz h勃m er 氏症
,

阿尔茨海

默 氏病)是困扰世界各国的重大社会问题
,

随

着 世界人 「I平均寿命的提高
,

在出现社会老

龄化的同时
,

老年性痴呆发病率 亦 越 来 越

高
。

据美国统计每年有 12 万人死于老 年 性

痴呆
,

占死亡原因的第四位
。

我国 60 岁以上

老人现为 9100 万
,

到本世纪末将达 1
.3亿

,

预计痴呆病患者应在 1 千万左右
,

这将是一

个严重的社会问题和家庭问题
。

未 来 21 世

纪人类最大的敌人将是老年性痴呆
,

顶防和

治疗老年性痴呆已成为当务 之急
,

目前防治

老年性痴呆药物的研究开发 已 日趋活跃
,

在

中药和天然药方而已显出特有的优势
。

石杉碱甲和石杉碱 乙 是从石杉科石杉

属植物蛇足石杉 (H uper zia S汀rate (T hu nb
.

1
’

r e v
) 或从华南马尾杉 phlezm arinu

s fo-

ri di (B a k er chi ng )中分得的两个生物碱
。

对

老龄大 鼠
、

正常大 鼠和实验性损害大 鼠明暗

辨 别
,

学习和记忆保持及再现具有促进作用
。

实验表明
,

石杉碱甲或乙均能明显促进空间

的拼别学习
,

并能显著顶防由于 (乃
:
引起的

短时识 别障碍
,

促进记忆保持和记忆再现
。

实验证明石杉 甲或乙是强效的胆碱醋酶抑制

剂
,

比毒扁豆碱强三倍
。

用石杉碱甲治疗100

例老年性记忆功能减退患者
,

用双盲法 用 10

词提醒测定与海特琴对照
,

结果石杉碱 3。件g

肌注后 1一4 h 小 压记忆功能明显改善
,

作用

持续时间达 6h
,

无啊显副作用
。

优于海特琴

600 }、g 肌注
。

芹菜甲索 从毕菜子挥发油中分离得到

的芹菜 甲素对大 鼠 乒习 记忆有增进作月
,

跳

台试验表明
,

芹菜 书索能增加大 鼠记 忆 功

育挂
。

银杏叶及其提取物 银杏叶提取物在缺

氧
一

下保护脑细胞
,

并有抗凝 及清除 自由基作

用
,

其 口服液或片剂治疗脑血管供血不足引

起的眩晕
,

头痛
,

记忆减退
、

智力下降
,

脑血管

引起的后遗症都有较好效果
,

为评价其作用
,

对 54 名原发性痴 呆患者进行 3 个月双 盲 试

验
,

将患者分成二组
,

分别口服银杳提取物和

安慰剂
,

剂 量 切 二g 、 3
,

共 12 周
,

以患者的

3 项识别测验综合评价
,

治疗组比安慰组 有

显著改善
。

白六十年代以米 国内外学者对银杳的化

学成分
,

药理作用 及其开发应用做 了大量研究

工作
,

明确其活性成分为黄酮类和银杳内酩
。

八十年代以来
,

西德
、

日本和法国等 国学者纷

纷将其有价值的研究成 果申请专利
,

其内容

不仅限于药品
,

还涉及卫生保健品和化妆品
。

近年末西德 so b汀五
e m e 制药 云司开发 的 银

杳提取物复方制剂 H ever t成为西德最 畅 销

的药品
,

H
e v e r : 复方制剂有滴剂和注射液 两

种
,

滴剂每 100 m l含银杳提取液 50 ing
,

胶

态金 12 m l
,
乙醇 37 %

;注射剂每安瓶 2 二1
,

含银杏提取液 lm l
,

胶态金lm l
。

适用于糖尿向

患者对吸烟过量者由于血管硬化或损伤而致

大脑血流障碍
,

动脉硬化的预防和治疗
。

最

近德 国研究人员的临床试验显示
,

银杏叶的

特殊提取物 L E一1370
,

可以改善脑供血不足

患者的脑功能和症状
。

用于蛛网膜下出血手

术患者
,

也
.
猎改善注意力和语言短期记忆

。

LI 一 13 70用 于变性性和血管性痴呆以及器质

性脑综合症患者
,

也有值得注意的改善
,

他们

发现银杏叶的这种特殊提取物对脑 电图频谱

警戒觉部分有加强作用
。

最近德国 Sch w a h e

公司和 M ont an a公司又连续 申请 了四项关于

新工艺提取银杳叶的专利
。

我国银杏叶资源

丰富
,

但尚未大力开发利用
,

国外以低廉价格

大贵从我国进 口原料和粗提物
,

以生产银杏
几卜制剂

,

再以高价进入市场
。

因此我们应加

强对银杏[1于的开发研究
。

日本应用黄连解毒汤或当归芍药散治疗

老年性痴呆
,

取得明显效果
。

当归芍药散是

由当归
,

芍药
,

茅术
,

泽泻
,

获菩和蛇宋茎的提

取物制成粉剂
、

片剂或胶囊
。
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刺玫瑰果浸膏粉 刺玫瑰果为蔷薇科野

生植物的果实
,

实验表明
,

本品能明显提高

感觉
,

运动
,

平衡及思维记忆等功能
,

尤 以思

维记忆功能显著
,

对中老年人的智能有提高

作用
,

对周脑动脉硬化随增令发生的脑实质

性退行性变化引起的老年综合症
,

经用刺玫

瑰果浸膏粉后可恢复脑功能
。

大豆磷脂 是从大豆中提取的一类营养

价值极高的保健品
,

主含磷脂酷胆碱 (PC
,

又

名卵磷脂)
,

磷脂酞 乙醉胺 (P E
,

又名脑磷脂)

及磷脂酸肌醇等三种成分
。

老年性痴呆患者
一

在补充含 P C 的保缝
.结后

,

能改善神经功 能

障碍及紊乱
,

增强记忆力
。

卵磷脂若与胆碱

脂酶抑制剂联用
,

能使记忆功能明显改善
。

另据报道
,

卵磷脂若与蛋氨酸合用
,

有助 于访

止老年性痴呆症的发展
。

由于 目前对老年痴呆在诊断
,

分类 和病

因等方面仍处于研究认识阶段
,

特别是对发

病原因了解不够清楚
,

影响了其治疗药物的

开发深度
,

预 计近期内此种状况不会改变
。

但目前开发的药物凭借其健脑益智作用和对

痴呆症状的改善
,

仍然受到临床和市场的欢

迎
,

总过防治老年性痴呆的中药和天然药是

一个值得大力研究开发的领域
。

·

文摘
·

替马沙星 (T eo af lo x毗抓)撤出世界市场

魏水 易 未加子

飞9 9 2 年 6 月 5 日
,

A b b 城之实 验 室宣布自愿将其广谱哇诺酮类新药替马沙星撤出世界市

场
。 了9 9 2 年 1 月 30 日F D A 批准了替马沙星

,

用于治疗呼吸道
、

皮肤和尿路感 染
。

据 F D A 称
,

自从该产品上市 已报道了大约 5 , 种严重不 良反应
,

包括三例死亡病例
。

与该药有关的不 良反应包括严重为低血糖
,

伴有肾功能减退的老年病人尤易发生 ;全 血贫

血和其他血细咆异常
;过敏反应等

。

F D A 正劝告购买了此药的病人咨询 其医生井把未用的部分送回购买点
。

[ A m 币C祖 P腼:m 鱿了 《美同药学杂志光 拱;。2、N S 又2 (8 、
:
州


