
中国肿瘤临床2015年第42卷第12期 Chin J Clin Oncol 2015. Vol. 42. No. 12 www.cjco.cn

盐酸羟考酮缓释片用于癌痛治疗的滴定*
杨平① 综述 王昆② 审校

摘要 盐酸羟考酮缓释片作为一种新型的强阿片类镇痛药，镇痛效果确切、口服安全性高、不良反应轻微，持续应用可提高

癌痛患者的生存质量，是临床治疗中重度癌痛的首选药物之一。针对盐酸羟考酮缓释片治疗癌痛的药理特点，近年国内外将其

用于癌痛治疗过程中的剂量调整，取得了很好的效果，本文对此进行综述。
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Abstract Oxycodone sustained-release tablet is a new formulation of potent opioids, which are characterized by their exact anal-

gesic effect, high safety for oral administration, and slight adverse drug reaction. Oxycodone improves the quality of life of patients

with cancer pains and is among the selected drugs used for controlling moderate and severe cancer pains. Relief from prolonged pain is

achieved by adjusting the dose of Oxycontin (oxycodone hydrochloride) sustained-release tablet according to its pharmacological char-

acteristics. The details are reviewed in this article.
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盐酸羟考酮缓释片是一种强效阿片类半合成镇

痛药物，在国内外广泛应用于中重度癌痛患者［1-3］，特

别是内脏痛及神经病理性疼痛的治疗［4-5］。近年来在

用于癌痛治疗过程中的剂量调整，取得了很好的临

床效果。本文对其药理特点及其临床应用，特别是

癌痛治疗的滴定进行综述。

1 盐酸羟考酮缓释片的药理特点

羟考酮的中文化学名称为 4，5-环氧基-14-羟
基-3-甲氧基-17-甲基吗啡烷-6-酮盐酸盐，英文化

学名称为 4，5- epoxy- 14- hydroxy- 3-methoxy- 17-
methylmorph inan- 6- one hydrochloride，分 子 式 为

C18H21 NO4.HCl，分子量为351.83。盐酸羟考酮的合成

是以二甲基吗啡为起始原料，经氧化剂（如过氧化

氢、过氧酸等）氧化得到 14羟基吗啡，再经氢化还原

生成羟考酮，最后成盐得到目标化合物［6］。

羟考酮为阿片受体纯激动剂，对脑和脊髓的阿

片受体具有亲和力。羟考酮的作用类似吗啡，主要

药理作用是镇痛，其他药理作用包括抗焦虑、止咳和

镇静。羟考酮的使用无极量限制，镇痛作用无封顶

效应，仅受限于其不能耐受的副作用［7］。

羟考酮口服吸收良好，生物利用度为 60%～

87%。用药剂量与血药峰值浓度（Cmax）及与药时曲线

下面积（AUC）呈比例性变化。其平均消除半衰期为

4.5 h，给药后1 h起效，口服后约3 h达峰值浓度，约1
天内达稳态。羟考酮的主要代谢产物是无药理作用

的去甲羟考酮和羟氢吗啡酮，主要经肾脏排泄。

2 盐酸羟考酮缓释片在癌痛治疗中的应用

2.1 羟考酮缓释片的作用机制及其应用

羟考酮是一个广谱止痛药，其作用于μ受体和κ
受体，而κ受体与内脏痛和神经病理性疼痛相关。因

此，羟考酮对于内脏痛、神经病理性疼痛及炎性痛的

疗效优于其他阿片类药物［8］。目前市场广泛应用的
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盐酸羟考酮缓释片是羟考酮的新型制剂，含有38%即

释成分及 62%缓释成分，口服后会出现两个释放相，

即提供快速镇痛的早期快释放相和随后的持续释放

相。口服用药后 1 h内发挥镇痛作用，同时保证 12 h
平稳镇痛，生物利用度为60％～87％［9］。因此用药次

数减少，患者依从性增高。

有研究［10］显示应用盐酸羟考酮缓释片治疗 120
例中重度癌痛患者，口服初始剂量为10～20 mg/次，1
次/12 h，并根据疼痛缓解程度调整剂量至理想镇

痛。采用数字评分法每日观察患者疼痛评分（numer⁃
ical rating scale，NRS）、疼痛缓解率、生存质量改善及

不良反应的发生情况，共 14天。结果提示疼痛总缓

解率为 96.7%，生存质量评分较治疗前增高（P<
0.05），不良反应轻，患者食欲、睡眠、日常生活、精神

状态及与人际交往评分均较治疗前增高，说明盐酸

羟考酮缓释片治疗中重度癌痛效果满意，并可改善

患者的生存质量［11］。

一项 1 824例羟考酮治疗中重度癌痛的大型临

床研究结果显示，羟考酮能有效缓解各种性质的癌

痛，尤其对于神经病理性疼痛缓解率高，末次疗效有

效率高达 93.6%［12］。Baek等［13］报道在门诊应用大剂

量羟考酮缓释片（≥80 mg/d）连续服用超过 8周治疗

重度癌痛，共观察 486例患者，结果显示大剂量羟考

酮缓释片治疗重度癌痛患者，安全、有效、耐受性

良好。

2.2 盐酸羟考酮缓释片滴定

20世纪 80年代WHO制定了三阶梯止痛基本原

则，推动了强阿片类止痛药在全球癌痛患者中的合

理应用。阿片类药物的剂量滴定对治疗的成功十分

重要，在给予强阿片药物镇痛前进行滴定，既能充分

迅速地控制疼痛，又能确定药物达到治疗窗的负荷

和维持剂量，避免过高药物浓度的副作用和过低浓

度的无作用。

EAPC阿片类药物治疗癌痛指南（2012年）指出：

吗啡、羟考酮和氢吗啡酮的口服即释、缓释剂型可用

于阿片剂量滴定，用这两种剂型滴定时，均应按需补

充口服即释阿片类药物控制爆发痛［14］。盐酸羟考酮

缓释片剂型强调每 12小时按时口服，药物的即释部

分能在服药 1 h后起效，达峰时间和即释吗啡片相

似。其10 mg剂型，即释部分（38%）的剂量相当于吗

啡片剂5.7～7.6 mg，处于NCCN成人癌痛指南中阿片

类药物未耐受患者口服吗啡滴定5～15 mg的初始剂

量范围内，因此是强阿片类药物滴定时的合适选择。

对于未达到阿片类药物耐受的患者，经过评估

对于出现癌痛中度及以上（NRS≥4分）患者，起始剂

量可选择盐酸羟考酮缓释片 10 mg q12 h按时口服。

首次服药 1 h后进行评估：如NRS<4分则可继续观

察，24 h内按需给予当前有效剂量（即释吗啡片5 mg）
镇痛；如NRS≥4分，应给予即释吗啡片 5～10 mg口
服，并在1 h后继续评估，按NCCN指南即释吗啡滴定

原则予以调整吗啡片剂量。经过 2～3个周期给药，

而NRS≥4分需重新评估，考虑给予吗啡针皮下注射

镇痛。24 h内按当前有效剂量按需给予即释吗啡片。

对于阿片类药物耐受患者疼痛控制不达标的，

出现癌痛中度及以上（NRS≥4分），参照阿片类药物

镇痛效能比，将其他强阿片类药物转换为相应剂量

盐酸羟考酮缓释片，分成 2份每 12小时按时口服 1
次。口服吗啡转换为口服羟考酮相对镇痛效能比

为1 : 1.5～2。对于需要从芬太尼透皮贴剂转换为口

服镇痛药的患者，参照 4.2 μg/h芬太尼透皮贴剂（骨

架型）相当于 30 mg/d口服羟考酮的镇痛效能比进行

转换，并减量25%～30%作为滴定的起始剂量［15］。首

次服药1 h后进行评估：如NRS评分<4分则可继续观

察，24 h内按需给予当前有效剂量即释吗啡片（相当

于当前 24 h盐酸羟考酮缓释片总量 10%～20%）；如

NRS≥4分，给予即释吗啡片（剂量相当于目前24 h盐
酸羟考酮缓释片总量 10%～20%）并在 1 h后继续评

估，按NCCN指南即释吗啡滴定原则予以调整吗啡片

剂量，如2～3个周期给药，而NRS≥4分需重新评估，

考虑给予吗啡针皮下注射。24 h内按当前有效剂量

按需给予即释吗啡片［16］。如患者滴定前使用镇痛药

为芬太尼贴剂，则需要撤下芬太尼贴剂 18 h后才可

使用盐酸羟考酮缓释片。次日盐酸羟考酮缓释片给

药剂量为前 24 h盐酸羟考酮缓释片固定量+前 24 h
即释吗啡总解救量（口服吗啡转换为口服羟考酮相

对镇痛效能比为1 : 1.5～2）。该剂量分成 2份，每 12
小时口服1次［17］。

2.3 持续用药

癌痛患者需持续用药，及时评估，如有爆发痛

（NRS≥4分）出现，即释吗啡的解救量相当于 24 h盐

酸羟考酮缓释片总量 10%～20%，24 h内出现 3次及

以上的爆发痛，需考虑增加背景剂量。前 24 h盐酸

羟考酮固定量+前24 h即释吗啡片总解救量（口服吗

啡转换为口服羟考酮相对镇痛效能比为1 : 1.5～2）。

该剂量分成2份，每12小时口服1次。

一项关于持续用药的研究表明，坚持使用盐酸

羟考酮缓释片，可显著提高癌痛患者的生存质量，羟

考酮显著降低中度疼痛患者NRS分值（P<0.01），同

时增加患者QOL评分值（P<0.01），除便秘、恶心、呕

吐及嗜睡外未见其他严重不良反应［18］。

3 结语

盐酸羟考酮缓释片作为一种新型的强阿片类镇
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痛药，镇痛效果确切、口服安全性高、不良反应轻微，

可用于止痛过程中强阿片类药物的滴定，从而提高

癌痛患者的生存质量，是治疗中重度癌痛的首选药

物之一。
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