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金荞 麦 (Fagopyrum cymosum Meisn．)为 蓼科 荞 麦 属 植 

物 ．威麦 宁胶 囊是 从 其干燥 根 茎 中提 取 的抗 癌 活性 物 质 制 成 

的用 于治 疗肿 瘤 的 国 家 二 类 中药 新 药 。其 抗 癌 活 性 物 质 是 

一

组缩 合 性单 宁 化合 物 ，2O世纪 8O年 代 以来 ，国内外 学者 从 

化学 成分 、药 效学 、作 用 机 制 及 临 床 应 用 等 方 面 对 其 抗 癌 活 

性展 开 了大量 研 究 ，现综 述 如下 。 

1 化 学成 分研 究 

刘 永隆 等 从金 荞 麦 根 茎 中分 得 化 合 物 甲 、乙 、丙 三 种 

成分，化合物甲为其主要有效成分，将化合 物甲制备成 甲基 

衍 生物 、甲基 化乙 酸 酯 和 全 乙 酸 酯后 进 行 了结 构 鉴定 ，证 实 

化 合物 甲 是双聚 原矢 车 菊苷 元 ，化 合物 乙和 丙 分别 鉴 定 为海 

柯 皂苷 元 和 8一谷 甾醇 。张雯 洁等 _2 在 分析 了威 麦 宁 的 化学 

组成后 ，进一步对其酚性成分进行了研究，经葡聚糖凝胶和 

大 孔吸 附树 脂柱 层析 反复分 离得 到 6个 酚性 化 合物 。鉴 定 为 

一 类原 花 色素 的缩 合性 单 宁 化 合 物 ，包 括 ：3，4一二 羟 基 苯 甲 

酸 、没食 子 酸 、(一 )表 儿 茶 素 、(一 )表 儿 茶 素一3一O 没 食 子 酸 

酯 、原矢 车菊 素 13-2、原矢 车 菊素 C一1，其 中原矢 车菊 素 I3-2为 

主要成 分 ，含 量 为该 活性 部位 的 0．19 。 

2 药效 学研 究 

研 究发 现 在 化 学 结构 上具 有 多 羟 基 的 单 宁具 有 十 分 广 

泛 的生物 活性 ，如 抗 突变 、抑 制致 癌 促 进 因 子等 抗 肿 瘤作 用 ， 

表 明单 宁化合 物 作 为抗 癌 剂具 有 广 阔的应 用前 景 。 

2．1 抑 瘤 作 用 

2．1．1 体外抑瘤作用 金荞麦提取物对多种人癌细胞有显 

著 杀伤 、抑 制作 用 。 粱 明达 等 和 盂 凡 虹 等 的 研 究 表 明 ， 

金荞麦根茎中的有效成分为大分子缩合单 宁的 D组分．即为 

威 麦宁 (代 号金 E)，应 用癌 细胞 直 接 杀 伤试 验 和集 落形 成 刺 

激试 验 证 实 ，金 E浓 度 为 125 gg／ml时 ，对 癌 细胞 有 明显 杀 

伤 作用 ，对 肺 腺癌 细胞 (GLC)、宫 颈 鳞癌 细 胞 (Hela)、胃腺 癌 

细胞(SGC一7901)、鼻 咽 鳞 癌 细 胞 (KB)的 杀 伤 率 分 别 为 

92．1 、85．5 、78．2 、74．3 ，对 这 4种 人 癌 细 胞 的集 落 

生长起到 7o 以上 的抑制作用，尤以 GLC、Hela细胞为著。 

而且 其杀 伤 、抑制 癌 细胞 生长 的作 用 随 药物 浓 度 和时 间 的增 

加而 明显增 强 ，呈正 相关 ，有 明显 的 有 规 律 的剂 量一效 应 依 赖 

关 系 。 

美 国贝勒 医学 院 的 Pui—Kwong Chan教 授 取 1O种来 

源于不同组织器官的人体癌细胞，研究金荞麦提取物对这些 

癌 细胞 生长 的影 响 。对 人 癌 细胞 在 不 同浓 度 (15、30、45、60 

及 120 btg／m1)金荞 麦 提取 物 的作用 下 ，48～96 h后 呈现 的生 

长 曲线 研究 发现 ，肝 (HepG2)、白细胞 (K562)、肺 (H460)、结 

肠 (HCT116)及 骨骼 (U2OS)来 源 的 癌 细 胞 的生 长 受 到 显 著 

抑 制 ，其 中肝癌 细 胞 最 为敏 感 ，癌细 胞 生 长 5O 受 到抑 制 的 

金 荞 麦 浓 度 (G 。)范 围 在 25～40“g／ml之 间 。而 金 荞 麦 对 

HeI a(子宫 颈 )及 OVCAR一3(卵 巢 )细 胞 的 生 长 有 轻 微 的 抑 

制 作 用 (G 。> 120 ~g／m1)。 只 有 当 金 荞 麦 的 浓 度 超 过 

60~g／ml，才对 前列 腺癌 细胞 (DU145)与脑癌 细胞 (T98G)的 

生 长 产生抑 制 作用 。另 一方 面 ，金 荞麦 能 够促 进 乳 腺癌 细 胞 

(MCF一7)的生 长 ，可能 的原 因是 由于 金荞 麦 中含 有 植 物类 固 

醇物质 ，与 MCF-7细胞 中的激素受体发生相互作用而导致 

的 。此项研 究 还发 现 ，金 荞麦 与 道 诺霉 素 (daunomyein)对 细 

胞生 长 的抑制 具有 协 同作 用 ，金荞 麦 与道 诺 霉 素联 合应 用 的 

疗 效 要 强于 只用其 中的一 种 。 

刘红 岩 等 的研 究则 表 明 ，金荞 麦提 取物 对 B16一BI 6细 

胞 和人 纤维 肉瘤 HT-1080细 胞增 殖无 明显 抑制 作用 。 

2．1．2 体 内抑 瘤 作 用 徐 国 辉 等E10J发 现 金 荞 麦 根 对 接 种 

于小 鼠的 Lewis肺 癌 及子 宫颈 癌 UI 有显 著 的抑制 作用 。杨 

体模等一” 对此有进一步证 实，在其对 金荞麦 的有效成 分金 

荞 麦 E的药 理研 究 中发 现 ，金荞 麦 E能显 著 抑制小 鼠移 植性 

肉瘤 s 、子宫 颈 癌 U 及 Lewis肺 癌 的生 长 ，最 大 抑瘤 率 分 

别 为 5 6．44 、48．22 、55．48 ，但 不 能延 长 带 白血 病 P388 

小 鼠的存 活时 间 。马云鹏 等 利 用小 鼠 肾囊 膜下 移 植 法 评 

价 金 荞麦 提取 物金 E对 12例 肺癌 组织 块 异种 移植 后治 疗 的 

敏感性 ．并观察了其对荷瘤小 鼠的毒副作 用，移植试验可评 

价率为 10／12，以移植前后癌组织体积改变小于一10(体视测 

量单位)为有效标 准，发现金 E的有效 比为 4／1o，且肺鳞癌 

对金 E治疗的敏感性高于其它组织类型的肺癌 ，对荷瘤小 鼠 

无 明显毒 副作 用 。 

2 2 抑 审l肿瘤 细胞 的侵 袭和 转移 肿瘤 侵 袭 及转 移 是 肿瘤 

病人治疗失败的主要原因，控制肿瘤侵袭和转移是彻底治愈 

癌症的关键。刘红岩等 以人工重组基底膜及小 鼠黑色素 

瘤 高转 移株 自发性 肺 转 移 模 型 观察 了金 荞 麦 提取 物对 B16一 

BL6细胞的体外抗侵袭活性和体内抗转移作用 ；用聚丙烯 酰 

胺凝胶电泳法进一步观察了其对人纤维肉瘤 HT一1080细胞 

Ⅳ型胶 原酶 的 产生 及 活 性 的 影 响 ；同 时用 W ST(water-solu— 

ble sulfonated tetrazolium)法观 察 了该 药 的 细 胞 毒 性 。实 验 

结 果表 明，金 荞 麦 提 取 物 在 100 mg／L 剂 量 下 能 明显 抑 制 
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B16一BL6细 胞侵 袭 ；在 200 mg／kg剂 量 下 能 有 效 抑 制 B16一 

BL6黑 色素瘤 细 胞在 C57／BL6小 鼠体 内 自发性 肺 转 移 。该 

药 能抑 制 HT一1080细胞 Ⅳ型胶 原酶 基质 金 属 蛋 白酶 (matrix 

meta11oproteinase，MMP)的 产 生 ，但 对 酶 的 活 性 无 明 显 影 

响。该 药对 B16一BL6和 HT一1080细 胞 无 明 显 细 胞 毒 作 用 。 

说明金荞麦提取物具有明显的抗癌侵袭 和转移的作用 ，加上 

口服 用药 方便 ，值 得 深人 研究 。 

2．3 肿 瘤预 防作 用 董 玉 宁 等0。 的 研 究 发 现 ，威 麦 宁 对 亚 

硝胺类化学致癌因子诱发 的小 鼠肺肿瘤有显著抑制和阻断 

作用。在此项研究中，灌 胃威麦宁 的预 防组小 鼠的死亡率 、 

肺肿瘤 总诱 发 率 、恶 性 肿 瘤 发 生 率 和 自行 死 亡 鼠诱 瘤 比 (诱 

发肿瘤 鼠数／自行死亡 鼠数)均明显低于单纯皮下注射二乙 

基亚硝胺诱 发肿瘤的实验组 ，提示威麦宁有降低肺肿瘤诱发 

率 、抑 制靶 细胞 的 肿 瘤性 转 归 等作 用 ，显 示 威 麦 宁 在 预 防 肺 

肿瘤 方 面有一 定 的作 用 。 

2．4 免疫 功 能促 进 和 保 护 作 用 杨 体 模 等 用 印 度 墨 汁 

法测 定 口服金 荞 麦 E对 小 鼠网状 内皮 系统 吞噬功 能 的 影 响 ， 

结果表明口服金荞麦 E不仅能显著提高正常小 鼠网状 内皮 

系统的吞噬指数 K及吞噬指数 a，而且能对抗化疗药物氟尿 

嘧 啶和 环磷 酰胺 诱 导 的 小 鼠网 状 内 皮 系统 吞噬 功 能 低 下 的 

副作用 ，同时还能提高荷瘤小 鼠网状内皮系统的吞噬指数 a， 

说 明金 荞 麦 E对机 体 免疫 功能 有提 高 和保 护作 用 ，是 一 个 良 

好的免疫 促进 剂，有利 于 f临床上 对 化疗 的支持 。傅 体 辉 

等0 则 研究 了威 麦 宁对 S 肉瘤 荷瘤 小 鼠脾 LAK 细胞 活性 

的增强作用，发现 200 mg／kg和 400 mg／kg的威麦宁 口服给 

药 均能 增 强荷 瘤小 鼠脾 LAK 细胞 活性 (P< 0．05)．且 服 用 

400 mg／kg的威 麦宁 还能 使荷 瘤小 鼠获得 较好 的 抑瘤 率 

(46％)；但 尚不清 楚 威麦 宁 对 荷 瘤 小 鼠 I AK 活 性 的增 强 作 

用是通过降低机体的肿瘤负荷还是直接或 间接免疫调整等 

何种机制达到的。印德贤等 6]证实 了经小 鼠颈背部皮下注 

射药 物或 口服给 金荞 麦提 取物 ，均可 不 同 程度 增 强 小 鼠腹 腔 

巨噬 细胞 的吞 噬 功能 ，说 明 金荞 麦增 强 机 体 免疫 功 能 与药 物 

对腹 腔 的直接 刺 激无 关 ，客 观上 进一 步 说 明金 荞 麦 具 有增 强 

机体免疫功能的作用 。董 玉宁等 则发现威麦宁对二乙基 

亚 硝胺 诱 发肿瘤 的小 鼠有 保 护胸 腺 和 T 淋 巴细胞 的作 用 。 

3 抗癌 机制 研究 

3．1 抑 制癌 细 胞 核 酸 物 质 DNA、RNA 的 合 成 代 谢 梁 明 

达 等 用。H—TdR 掺 人 标 记 法 证 实 金 荞 麦 根 提 取 物 FCR 

(100“g／m1)作用于 GLC及 KB细胞 能明显抑制。H—TdR的 

摄取 ，抑制 DNA 的合 成 ；同时还 发 现 ，FCR能使 癌细 胞 RNA 

受破 坏或 合成 减 少 ，核分 裂 停 滞 于 中期 ，并 使 癌 细 胞 膜 通 透 

性破坏增加。孟凡虹等 同样用。H—TdR掺人标记法证实了 

金荞麦提取物 金 E高浓度 能明显抑制细胞 内的核酸代谢 。 

当 100 mg／L时抑 制率 达 87．9 ，较 阳性 对 照 组 同 浓度 的氟 

尿嘧啶高，稍次于同浓度的长春新碱 。金 E终浓度 降至 1O 

mg／L时 ，胞浆 内虽 有许 多。H—TdR 的 显影 银 粒 ，但 胞 核 内 的 

显 影银 粒 明显减 少 ，抑制率 达 78．5 。药 物组 与空 白对 照组 

相 比 P< 0．01。说 明金 E的抗 癌 活 性 物 质 能 阻 止 癌 细 胞利 

用 TdR 以复制新 的 DNA链 ，继 发 引起 细胞 蛋 白质 及 酶 的合 

成 与功 能障碍 ，最终 导致 癌细 胞死 亡 。 

马 云鹏 等 则利 用 检 测 DNA 与药 物 在 体 外 反 应 模 式 

的 人 DNA嵌 合 (human DNA interaction，HDI)方法 ，结合 大 

分 子前 体。H—TdR渗人 法 ，从 分 子药 理 水平 研 究 了金 E对 肿 

瘤 细胞 DNA 的作用 模式 。实 验 发 现 ：金 E在 体 外能 明 显 抑 

制小 鼠 白 血 病 细 胞 (P388)和 人 胃 腺 癌 细 胞 (SGC一7901) 

对 H—TdR 的掺入 ，其 IC 。分 别 为 17．86 g／ml和 110．4 g／ 

m1。金 E可 与 DNA 发生 嵌 合效 应 ，嵌 合程 度 与 金 E浓 度 和 

反 应 时间 有关 。低 浓度 和短 时 间反 应呈 现 为 可逆 性 嵌 合 ，反 

之 则 表现 为不 可逆 性嵌 合 。金 E抑 制肿 瘤细 胞 的生 长 ，可 能 

是 通 过直 接或 间接 作用 于 DNA 代谢 的某 一环 节 来实 现 。依 

HDI实验结 果 推测 ，金 E可能 以间 接作 用 为 主 ，因 为仅 在 毫 

克级 浓度 的药物 才 能 与 DNA 发生 明显 的嵌 合效 应 。 

3．2 抑 制癌 细 胞信 号 转 导 变异 通 道 中的 蛋 白酪 氨 酸 激酶 ， 

阻滞癌 细胞 的复 制和 繁 殖 含 酪 氨 酸 基 团 的信 号蛋 白是 影 

响癌 细胞 生 长 的关 键 信 号 蛋 白，蛋 白 酪 氨 酸 激 酶 (protein 

tyrosine kinase，PTK)抑 制剂 被 学 界认 为是 开 发 抗癌 剂 的重 

要方 向。Samel等l_】 测定 了荞麦精制提取物在荧光和缓和 

条件下对蛋白激酶的影响 ，观察到提取物对各种蛋 白酶的抑 

制性具有剂量和光依赖关系，实验结果表 明荞麦精制提取物 

中的光敏感性化合物对多种转导变异信号蛋白激酶具有抑 

制性 ，可作为增生性疾病的治疗药物。 

3．3 激 活癌 细胞 内某种 特 定的 蛋 白 C1 美 国 贝勒 医学 院 

的 Pui—Kwong Chan教 授 L8]用 2D-凝 胶 蛋 白电泳 方 法 对经 金 

荞 麦处 理后 的 H460细胞蛋 白进 行分 析 ，发 现金 荞 麦 能 诱 导 

一 种蛋 白 C1(M．W．／pI=20K／5．9)出现或 激 活 ，与道诺 霉 素 

(daunomycin)作用后相比，蛋 白 c1的增加在金荞麦作 用后 

更明显，提示金荞麦的作用机制可能与道诺霉素不同。 

3．4 抑 制肿 瘤 细胞 分 泌 Ⅳ型 胶 原 酶 ，抑 制癌 细胞 的侵 袭 和 

自发 性转 移 肿瘤 细胞 在 转 移 过 程 中 ，至 少 必须 二 次侵 袭 ， 

突破瘤周围的基底膜和二 次穿过血管 的基底膜。基底膜是 

肿瘤 侵袭 的 主要靶 点 ，Ⅳ 型胶 原 是 构 成 基 底 膜 的 主要 成 分 ， 

Ⅳ型胶原酶在肿瘤侵袭过程 中发挥 十分重要 的作用。普遍 

认 为 Ⅳ型 胶原 酶水 平 可能 是肿瘤 的恶 性程 度 的 标志 之 一 ，设 

法抑 制 Ⅳ型胶 原 酶 MMPs的分 泌 及 活 性 ，可 能 是 有 效 干 预 

癌侵 袭 、转 移过 程 的途径 之 一 。 Ⅳ型胶 原 酶 主 要 有 72 ku和 

92 ku两种 亚 型 。刘 红 岩 等L】 的实 验 表 明金 荞 麦 提取 物 在 

100 mg／L剂 量 下能 明显 抑制 HT一1080细胞 MMP一2(分 子 质 

量 72 ku)和 MMP一9(分 子质 量 92 ku)的产 生 ，72 ku和 92 ku 

两 条带 与对 照组 相 比 ，明 显减 弱 ，但 对 MMP一2和 MMP一9的 

活性无抑制作用；金荞麦提取物 200 mg·kg ·d 连续 口 

服 39 d，对 B16一BL6细胞 的肺 转 移 有 明显 的抑 制作 用 ，8只 

小 鼠中有 4只肺 组 织表 面未 见转 移结 节 ，有 2只肺 转移 结 节 

仅 为 1，而对 照 组 9只小 鼠则 100 发 生肺 转 移 。作 为 常 用 

中草药 ，没有明显毒性 ，口服用药方便，金荞麦将 为临床控制 

肿瘤侵袭和转移提供有用药物 。 

4 临床 研 究 

威麦宁胶囊是在总结云南宣威地 区民间用金荞麦防治 

肺癌 的经验 基础 上研 制成 功 的二 类新 药 ，民 间多 有 应用 金 荞 

麦根 口服 ，取其 活血化瘀、清热解毒、祛邪扶正 的功效，取得 

了较好抗癌疗效。大规模多 中心的随机对照临床验证表明， 

维普资讯 http://www.cqvip.com 

http://www.cqvip.com


· 74 · 中西医 结合学 报 2004年 1月第 2卷第 1期 J Chin Integr Med，Jan 2004，V01
． 2，N0．1 

威麦宁胶囊用于以肺癌为主的肿瘤患者的治疗 ，安全、有效 ， 

无明显的毒副作用 。对手 术、化疗 、放疗 均不能使用 的中晚 

期肿瘤 患者 ，可单独使用威 麦宁胶囊进 行治疗 ，口服 6～8 

粒 ／次 ，3次／d，结 果有 效率 (CR+PR)为 8．21 ，稳定 率 (SD) 

为 78．73 ，并使临床主要症状显著改善，增强机体的免疫功 

能 ．提高生存质量 。威麦 宁胶囊与放疗联合使用 ，威麦宁胶 

囊口服 6～8粒／次，3次／d，放疗采用 。co或 x线 ，给予常规 

放射剂量放射治疗，剂量 10 GY／次，5次／N ，共 6周，总剂量 

6O～70 GY，结 果 威 麦 宁 联 合 放 疗 组 有 效 率 (CR+ PR) 

71．23％ ，与 单用 放疗 对 照 组 有 效 率 (CR+PR)43．02V0相 比 

有 明显 差异 ，威麦 宁对 放疗 的增 益 系数 为 1．66 E”]。 

威麦宁胶囊 与化疗 联 合使 用 ，威麦 宁胶 囊 口服 6～ 8 

粒 ，次 ，3次／d，化 疗 采 用 EP、MVP、NP方 案 ，结 果 威 麦 宁 联 

合 化疗 组 有效率 (CR+PR)40．00 ，明显 高 于单 用 化 疗对 照 

组 (CR+PR)的 24．32V0。 

在 与 放疗 、化 疗联 合使 用 中威 麦 宁胶 囊 还 表现 出 了较 好 

的扶 正 作用 ，增强 人 体免 疫 功 能 ，减轻 患 者 咳痰 、发热 、气促 、 

血痰及 胸 痛等 症状 ，并 可 减 轻 和 消 除 放 、化 疗过 程 中 的不 良 

反应和毒副作用，使肿瘤患者 的生存质量明显提高．增强患 

者坚持 治疗 的信 心 和对 放 、化 疗 的顺 应性 ，使 放 、化 疗 得 以 顺 

利完成 。 

5 结 语 

金荞 麦是 一种 具 有明确 抗 癌活 性 的 中 草药 ，有较 广 泛 的 

抗瘤谱 ，且能干预肿瘤细胞侵袭及转移扩散 ，没有明显毒性 ， 

威麦 宁胶 囊正 是金 荞麦 根部 提 取 的有 效成 分 制 备 而成 ，值 得 

临床 推广 应用 ，在更 多 的瘤种 上进 行 科学 的临 床 观察 试 验 和 

总结 。同时 ，其抗 癌 机制 方 面 还 有 许 多 不 明 确 之 处 ，应 该 从 

分子 水平 甚 至基 因水平 进行 更 深入 的研 究 ，揭 示 其抗 癌 作 用 

的有 效靶 点 ，为临床 应用 提 供 更 多 的指 导 依 据 ，也 为 有 效 成 

分进 一步 提纯 、降低 病人 日服用 量提 供依 据 。 
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体 肿 大连 同周 围组织 形 成僵 硬 的 肿块 长 期 无法 消退 ；有 些病 

例颌下 (或颏 下 )肿 大 的淋 巴结 持 久不 退 ，长期 服用 抗 生 素 见 

效也不 明 显 ，给患 者带 来 较大 的 思想 负担 。这 时如 果 应 用 血 

府逐瘀汤配合浙贝母 、僵蚕 、夏枯草等软坚化痰 的中药予以 

辨证加 减 ，对 一些 压 痛 明显 的肿 大 淋 巴结 ，还 可配 合 如 意 金 

黄散用 茶 水调 后 外敷 ，往 往能 起 到促 进肿 块 消散 的效 果 。 

6 善 后调 养 

咽部急性感染治愈后 ，尤其是病情较重 、病程 日久者，常 

会 出现 盗汗 乏 力 、口干 纳 呆 ，低 热 不 退 等 症 。有 时带 几 分低 

热退 不 净等 症 状 是 不 少 见 的 。选 用 养 阴 利 咽 汤 、参 苓 白 术 

散 、当归六 黄汤 、清骨 散等 方 辨证 加 减治 之 常 能 奏效 ，有 促进 

康 复 、减 少复 发 的作用 。 
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