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成果摘要： 

5-氟尿嘧啶口服乳剂系以5-氟尿嘧啶为主药的油/水白色乳状液(简 称5-后口服乳剂)。本品组成由5-氟尿嘧啶，油，表面

活性剂和水，经高压匀化而成。 其乳粒直径在5微米以下，含主药为标示量的90～110%。由于体内网状内皮细胞对乳 

粒的吞噬作用，故在淋巴结和肝脏的药物浓度分布相对地比水剂为高，起了导向定位作用，体现了乳剂的特异性。本品

经37℃3个月和室温半年稳定性考查，各项化学数据及乳粒均无显著改变。从而确定了处方和制定了质量标准。动物试

验结果表明，小鼠LD(p、c)172.5mg/kg，蓄积系数大于5.3，为弱蓄积。灌服本品后，在动物肝脏和胃区域淋巴结以及

肠系膜淋巴结的药物浓度与水剂对照高2.5～7倍，与国外同类制剂的研究结果相近。本品经上海第六人民医院、第二医

学院附属新华医院、上海医科大学附属肿瘤医院对75 例胃癌病例试用，其中65例经病理组织学切片研究，按日本高桥

俊雄制定的判断抗癌 药物对组织作用的分类标准发现：胃原发灶组织改变属Ⅱ，Ⅲ级者为25.4%，淋巴转 移灶改变

Ⅱ，Ⅲ级者为30%。以组织学类型，胃分化型腺癌改变Ⅱ，Ⅲ级者为40.7%，大体类型，溃疡型胃癌改变Ⅱ，Ⅲ级者为

28.6%。所以根据组织学观察结果，本品口服对胃癌组织细胞有一定的破坏作用。鉴定意见:本品工艺路线成熟，原料和

设备条件无特殊要求，具备生产条件，制剂稳定，产品质量符合要求。5-氟尿嘧啶口服乳剂毒性与原料药相近似。动物

试验结果 发现本品在肝脏和淋巴结的分布与水剂相比浓度高且滞留时间较长。临床试验结果发现胃癌原发灶及腹腔淋

巴结转移灶组织中出现不规则虫蛀样坏死。本品用于胃癌及消化系统其他恶性肿瘤的治疗。 
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