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�������  Andrographis paniculata (Burm.f.) Nees   

��������   Andrographis paniculata var. glandulosa Trimen  

����	���     ACANTHACEAE (1) 

 

�����������������         

 ����������	
�	�� �
� 30-60 ��. ������������� ������������������������ ���	��� �������!��� �
���
�"� ����� 1-2.5 ��. �� 4-10 ��. #$���%�&�����%��� !"���������'"����$�'����(���" ��'�"����
�!���!�� �������� 2-8 ��. 	"�)*"%�%!��""�+���"���%�&������� 	"�*"��!���)'�"���	��� ���
%����� 2 ��� ����� 2 ���� ����*�� 3 ���� �,���"�����!�����%-����*��%	� %�&����������%������*��
����������� /�����01��
�+����&�"� ���	�-,� 2 ��. ���(	��&��2 6 ���(	�*")*"� �
��!*��������� (2) 
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1. ��%��&'����("�������$	���)*��$��
+,*%��� 

1.1 �����)��-+*� cytochrome P450 

    ���6,�7�����"	+	�"�         
 ���+	�"�������8���!"���
%�+%�&���78 	��������	�"+��"�9:�+&��#;� %�&��� 
andrographolide ;��9:�+&��#;�!��	 0-200 ��#$�#����8 >��*�������	9:�+&��#;����+?�@�����
����� CYP1A2 ������8���!"���
%�+%�&���78 	��$*�$�+������������ (Ki) �+*���� 8.85 %�& 24.46 ��
#$�#����8 ������	�� ������	9:�+&��#;����+?�@���������� CYP2C ������8���!"���
%�+%�&���78 
	��$*� Ki �+*���� 8.21 %�& 7.51 ��#$�#����8 ������	�� ������	9:�+&��#;����+?�@���������� CYP3A4 
������8���!"����78 	��$*� Ki �+*���� 25.43 ��#$�#����8 %�&��� andrographolide ���+?�@����� 
CYP2E1 "*��"*"� ������8���!"���
%�+ 	��$*� Ki �+*���� 61.1 ��#$�#����8 %�*��*��/�������8���!"�
���78 (3-4)      

���+	�"�������8���!"���
%�+%�&���78 	��������	�"+��"�9:�+&��#;� (��&�"�	��
��� andrographolide !��	 50 ��#$�#����8) %�&��� andrographolide !��	 50 ��#$�#����8 >��*�
���+?�@��������%�	�""�!"� CYP2C %�&���6,�7�������8���!"����78 >��*�������	9:�+&��#;�%�&
��� andrographolide !��	 50 ��#$�#����8 ���+?�@��������%�	�""�!"� CYP3A (5)  

���+	�"�������8���!"���
����8 >��*�������*� diterpenoids ;��9:�+&��#;� �	�%�* 
andrographolide %�& 14-deoxy-11,12-didehydroandrographolide ���+?�@��&�������%�	�""�!"� 



CYP1A1 (6-8)           
 ���+	�"�������8�&��(���������H* Caco-2 >��*�����)���� andrographolide !��	 1, 10 %�& 

100 ��#$�#����8 �����&&���� 72 )���#�� >��*����+?�@��������%�	�""�!"� CYP3A4 �	� (9) 
���+	�"�������8�&��(���� HepG2 #	�)�������*� diterpenoids ;��9:�+&��#;� �	�%�* 

andrographolide !��	 0.3-60 ��#$�#����8 %�& 14-deoxy-11,12-didehydroandrographolide !��	 
0.3-15 ��#$�#����8 >��*����+?�@�������������%�	�""�!"� CYP1A2, CYP2D6 %�& CYP3A4 �	� (10)
 ������	�"+��"�9:�+&��#;����+?�@���������� CYP2C19 	��$*� Ki �+*���� 67.1 �$�./��. 
%�&$*� IC50 �+*���� 91.7 �$�./��. (11)        
 ������	�"+��"�9:�+&��#;� !��	 0.01-1,000 �$�./��. >��*����+?�@���������� CYP2D6 

%�& CYP3A4 ��$*� IC50 �+*���� 44.2±4.5 %�& 27.6±3.7 �$�./��. ������	�� (12) 
���+	�"�	���+$��$ CYP enzymatic activity #	�)�������	�"+��"�!��	 0-100 �$�./��. 

>��*����+?�@����� CYP2C9 	��$*� Ki �+*���� 17.2±2.7 �$�./��. 
������	�"+��"�!��	 0-150 �$�./��. ���+?�@����� CYP2D6 	��$*� Ki �+*���� 96.5±7.0 �$�./��. 
������	�"+��"�!��	 0-60 �$�./��. ���+?�@����� CYP3A4 	��$*� Ki �+*���� 9.4±3.3 �$�./��. 
������	��+��"�!��	 0-150 �$�./��. ���+?�@����� CYP2C9 	��$*� Ki �+*���� 68.5±12.8 �$�./��. 
������	��+��"�!��	 0-150 �$�./��. ���+?�@����� CYP2D6 	��$*� Ki �+*���� 59.0±10.6 �$�./��. 
������	��+��"�!��	 0-60 �$�./��. ���+?�@����� CYP3A4 	��$*� Ki �+*���� 17.8±2.1 �$�./��. 
��� andrographolide !��	 0-150 �$�./��. ���+?�@����� CYP3A4 	��$*� Ki �+*���� 39.8±5.5 �$�./
��. (3,13)           
 ������	��+��"�9:�+&��#;����+?�@���������� CYP3A4 %�& CYP2D6 #	��$*� IC50 �+*���� 
63.06±1.35 %�& 88.80±3.32 �$�./��. ������	�� (14) 

���6,�7�������8+	�"�         
 ���6,�7�����
%�+ #	���������	�"+��"�9:�+&��#;�!��	 0.5 �./��./��� (��&�"�	����� 
andrographolide !��	 5 ��./��./���) ������	9:�+&��#;�!��	 2.5 �./��./��� (��&�"�	����� 
andrographolide !��	 25 ��./��./���) ��� andrographolide !��	 5 %�& 25 ��./��./��� +�����
�������� 28 ��� >��*����+?�@��������+�����!"� CYP2C11 (5) 

���+	�"�����
����8 #	���������	������'"������	�"+��"�9:�+&��#;� �,����&�"�	����� 
andrographolide !��	 5 ��./��./��� +����� �����&&���� 7-30 ��� %���%�����8���""���6,�7� 
/����+	�"�>��*�������	������'"������	�"+��"�9:�+&��#;� ���+?�@��&�������+�����!"� CYP1A1 

%�& CYP2B (15)    



 1.2 ����� UDP-glucuronosyltransferase (UGT) 

 �������������������         
 �������!�������"��������������	
�#��� 0.025–50 $��./$�. %!&'�$(�)*+�������!��,� 
UGT isoforms -��1�' UGT1A3, UGT1A8, UGT2B7, UGT1A1, UGT1A6, UGT1A7 1�� UGT1A10 	��$
�'� IC50 "�'���! 1.70, 2.57, 2.82, 5.00, 5.66, 9.88 1�� 15.66 $��./$�. 4�$�8���! 1����!��,� UGT2B15 

�����&'������� 70 	��$�'� IC50 "�'���! >50 $��./$�. (16) ��� andrographolide 1����;%��)< -��1�' 
deoxyandrographolide, dehydroandrographolide, 3-oxo-deoxyandrographolide 1�� 3-oxo-

dehydroandrographolide $�����(�)*+��!��,� UGT2B7 (17) ���+	�"�������8���!"����78 #	�)� 
morphine �,����������������!"��"����8 UGT2B7 /����+	�"�>��*���� andrographolide ���+?�@�����
�������&������ glucuronidation !"� morphine -
�%���K�>+��������� morphine 3 %�& 6-

glucuronide (18)  
2. �������	
��	�������	�����������       
 �	��	��	���������������� 

�	�!�	�"� (warfarin)         
 ���6,�7��K��);��6����8����
%�+ #	%�*�""��������*�+���	����� warfarin !��	 0.5 ��./��./
��� �>��"*���	�� %�&���*�+���	����� warfarin �*�������� andrographolide !��	 30 ��./��./��� +��
��� �������� 7 ��� ��	$*�>�������"�8+�������!�"�������6,�7�!"�� warfarin ��������!"���
%�+	��
�+$��$ LC-MS/MS /����+	�"�>��*���� andrographolide ��/��*"����>������	
	�,���!���
*�*����
;��������/�� (systemic exposure) !"�� warfarin "*���������$�H+���-��� $*�>�������"�8�*��L !"�
���*�+���)�� warfarin �*�������� andrographolide ������+��������*�+���	����� warfarin �>��"*��
�	�� �	�%�* $*� AUC (118.92 ± 18.08 %�& 60.58 ± 9.46 �$�. x )�./��.), Cmax (3.32 ± 0.41 %�& 2.35 

± 0.25 �$�./��.) %�& t1/2 (22.73 ± 3.28 %�& 14.27 ± 2.67 )�.) ������	�� �"�;��������$��K�>!"�
�����&��������%+�"���,� (metabolic stability) !"�� warfarin �>���!,��;�� 23.5 ± 4.7 ���� 38.7 
± 6.1 ��+� �����*�+���)�� warfarin �*�������� andrographolide ;��/����+	�"���$������� �����;�
�����*�����)�� warfarin �*�������� andrographolide ��/��>��� systemic exposure !"�� warfarin 
����
%�+ %�&"�;��/�+�������&��������+��"���,�!"�� warfarin �����!"���
%�+ )���� �����;��&��
�*�����+��"�;�������	� "�;���	;����&����������� CYP3A4 ��'" CYP2C9 "*�����(���$�������6,�7�
�>��������*"�� (19) 

�	��	�#����� 
5-��$����$�	%"� (5-fluorouracil) 



���+	�"�����"	+	�"� !"�������	"���������!"���� andrographolide ;��9:�+&��#;� 
���������&��(�  5-fluorouracil (5-FU) �*"����8�&��(���� (hepatocellular carcinoma; SMMC-7721) 
>��*�����)���� andrographolide !��	 5-200 �$�./��. �*������ 5-FU !��	 100 �$�./��. ����
�&&���� 24 %�& 48 )���#�� ��/�������>��������!"�����8�&��(�%��"&>">#���� (apoptosis) ��'�"
������+���������)���� andrographolide ��'"� 5-FU �>��"*���	�� /*�����������&�������+�����
!"� caspase-8, p53, Bax %�&/*��+����-���#+$"��	��#	����	��!"�$*�$����*��6��8���������#+
$"��	�� (mitochondrial membrane potential) �,��+������������	��*"!"� cytochrome c ;����
#+$"��	�� %�&����&�������+�����!"��"����8 caspase-9 %�& caspase-3 (20) 

���+	�"�����"	+	�"� !"�������	"���������!"���� andrographolide ;��9:�+&��#;� 
���������&��(� 5-FU �*"����8�&��(���������H*+���)��	+�� ��*	'�"� (HCT116) %�&)��	+��	'�"� FU 
(HCT116/5-FU resistant) #	�)���� andrographolide !��	 10 ��#$�#����8 �����&&���� 12 )���#�� 

����;�������)�� 5-FU �*"��"�� �����&&���� 36 )���#�� >��*���� andrographolide ��/��*"� 5-FU 

������>���$�������>�7�*"����8�&��(� �>�������"���"�!"�����8�&��(��*"� 5-FU �>��������!"�
����8�&��(�%��"&>">#���� /*�����������&�������%�	�""�!"�#����� Bax (21) ���+	�"�����

����8+��-
������������������&��(���������H*)��		'�"� HCT116/5-FU resistant %���%�*�""����� ���*�+�� 1 
�������*�$��$�� ���*�+�� 2 ������ andrographolide !��	 25 ��./��.��.���/��� #	M�	�!��)*"�+�"� ���*�
+�� 3 ���� 5-FU !��	 25 ��./��.��.��� +�� 3 ��� #	M�	�!��)*"�+�"��)*��	����� %�&���*�+�� 4 ������ 
andrographolide �*������ 5-FU #	+�����+	�"��������� 24 ��� /����+	�"�>��*�����)���� 
andrographolide �*�����������&��(� 5-FU ��� ��/�+�����!��	!"�����8�&��(��	�� 53% %�&��������
!"�����8�&��(��	�� 56% ��'�"������+��������*�$��$�� (21) 

�&''�"�
��%� (paclitaxel)  
���+	�"�����"	+	�"� !"�������	"���������!"���$�������	 paclitaxel !��	 0.48-60.75 

��#�#����8 �*�������� andrographolide !��	 5.10-328.0 ��#$�#����8 �����&&���� 24-48 )���#�� 
�*"������������8�&��(��"	 A549 #	�����	���%�*����!"�����8 �����!"�����8%��"&>">#���� ��N
;���!"�����8 (cell cycle) %�&������	"���
�"���&""����;� (reactive oxygen species ��'" ROS) K���
����8�&��(��"	 A549 /����+	�"�>��*�����)�� paclitaxel �*�������� andrographolide ���+?�@
���������8�&��(��"	 A549 ��$*� IC50 0.5-7.4 ��#�#����8 ��!2&+������)�� paclitaxel �>��"*���	�� ��
$*� IC50 �+*���� 15.9 ��#�#����8 %�&����)�� paclitaxel �*�������� andrographolide !��	 10 ��#$�
#����8 ��/�+��������	�����%��"&>">#���� 1.22-1.27 �+*� %�&���	����&��!"� ROS 1.7 �+*� ��'�"
������+���������)�� paclitaxel �>��"*���	�� %�&+	�"��>�������>��*� N-Acetylcysteine �����-



��������������+?�@����	�����"	+	�"� ��+��������!��� ��� andrographolide ��*��/��*"� paclitaxel 
�*"�������� cell cycle �&& G2/M (22) %�&���+	�"��+?�@���������8�&��(�����
����8+��-
�������������
���	�&��(�	�����M�	����8 A549 �!��+�����/������ %����)�� paclitaxel !��	 20 ��./��. �*�������� 
andrographolide !��	 100 ��./��. #	�����������+�� 1, 3 %�& 5 	�����M�	�!��)*"�+�"� %���/*����
���;��"��&��(������+�� 15 /����+	�"�>��*�����)�� paclitaxel �*�������� andrographolide ���+?�@
�	!��	%�&��������!"��&��(��	� 97.9 %�& 98.1% ������	�� (22) ;��/����+	�"���$������� �����;��&��
�*�����)�� paclitaxel �*�������� andrographolide ��/������������+?�@�*"������������8�&��(� A549 

+�������"	+	�"� (in vitro) %�&������8+	�"� (in vivo) �,��$�	�*�����/�;������������	 ROS  
%")&�	�"� (cisplatin) 
���+	�"�����"	+	�"� !"�������	"���������!"�����7��&��(� cisplatin �*�������� 

andrograpgolide �*"����8�&��(�����!* +���)��	+����*	'�"� (A2780) %�&)��	+��	'�"� cisplatin (A2780cisR) 

#	��?�������� cisplatin �*"� ����;������"�� 4 )���#�� ;,������� andrographolide (0/4) %�&������ 
androgrpholide �*"� ����;������"�� 4 )���#�� ;,����� cisplatin (4/0) /����+	�"�>��*�����)�� 

cisplatin �*�������� andrograpgolide ��/������������+?�@�*"������������8�&��(� ��"�&�����!"�
����8%��"&>">#�����>���!,�� ��'�"������+���������)�����7��>��"*���	�� #	����)����
�%�� 0/4 ��
�+?�@+��	���*� (23)    

�	��	�����)�
*+,#�-/�)��*�����!        
 ��
��"'��%"� (etoricoxib)        
 ���6,�7�+���K��);��6����8!"�9:�+&��#;����� etoricoxib ����
%�+ #	%�*�""��������*�
+���	����������	9:�+&��#;�!��	 200 ��./��. %�&���*�+���	������� andrographolide !��	 60 ��./��. 
�*������ etoricoxib !��	 10 ��./��. +����� %����;�&��'"	 ��	$*�>�������"�8�*��L K��� 24 )���#�� 
/����+	�"�>��*�����)�������	9:�+&��#;�%�&��� andrographolide �*������ etoricoxib ��/�+��
���$*�+���K��);��6����8 �	�%�* Cmax, AUC %�& t1/2 �	�� ��!2&+��$*� Vd %�& clearance !"�� 
etoricoxib �>���!,�� ���6,�7�+���K��)>�6����8����
%�++��-
���&����������	���"�����	�� Freund's 

Complete Adjuvant (FCA) >��*����*�+���)�� etoricoxib !��	 10 ��./��. �>��"*���	�� %�&���*�+���)�
� etoricoxib !��	 10 ��./��. �*�����������	9:�+&��#;�!��	 200 ��./��. #	��������%�*�&���*�
����&$���� +����� ����%�*���+�� 12 -,����+�� 28 !"����+	�"� >��*���/������������+?�@�*"��������"����
!�""����� (antiarthritic) �	� "*���������$�H+���-��� ������+��������*�+���)�� etoricoxib �*�������� 
andrographolide %�&���*�+���)�������	9:�+&��#;���'"��� andrographolide �>��"*���	�� (24) 



�	&����%� (naproxen)        
 ���6,�7�+���K��);��6����8!"�9:�+&��#;����� naproxen ����
%�+ #	%�*�""��������*�
+���	����������	9:�+&��#;�!��	 200 ��./��. %�&���*�+���	������� andrographolide !��	 60 ��./��. 
�*������ naproxen !��	 7.5 ��./��. +����� �������� 7 ��� %�����	$*�>�������"�8�*��L /����
+	�"�>��*�����)�������	9:�+&��#;���'"��� andrographolide �*������ naproxen ��/�+�����$*�
+���K��);��6����8 �	�%�* Cmax, tmax %�& AUC0-t �	�� ���6,�7�+���K��)>�6����8����
%�++��-
�
���������������	"����!�""����� >��*����*�+���)�� naproxen !��	 10 ��./��. �>��"*���	�� %�&���*�
+���)�� naproxen !��	 10 ��./��. �*�������� andrographolide !��	 60 ��./��. #	��������%�*�&
���*� ����&$���� +����� ����%�*���+�� 12 -,����+�� 28 !"����+	�"� >��*���/������������+?�@�*"��������
"����!�""������	� "*���������$�H+���-��� ������+��������*�+���)�� naproxen �*�����������	9:�
+&��#;� %�&���*�+���)�������	9:�+&��#;���'"��� andrographolide �>��"*���	�� (25) 

�	�$#*
� (nabumetone)        
 ���6,�7�+���K��);��6����8!"�9:�+&��#;����� nabumetone ����
%�+ #	%�*�""�����
���*�+���	����������	9:�+&��#;�!��	 200 ��./��. %�&���*�+���	������� andrographolide !��	 60 
��./��. �*������ nabumetone !��	 7.5 ��./��. +����� %����;�&��'"	 ��	$*�>�������"�8�*��L 
K��� 24 )���#�� /����+	�"�>��*�����)�������	9:�+&��#;�%�&��� andrographolide �*������ 
nabumetone ��/�+�����$*�+���K��);��6����8 �	�%�* Cmax, AUC0–t %�& AUC0–� !"� 6-methoxy-2-
naphthylacetic acid (6-MNA) �,��������%+�"���8!"�� nabumetone ���
�%��+�����+?�@ (active 

metabolite) �	�� ���*�+���	������� andrographolide �*������ nabumetone ��$*� Tmax !"� 6-MNA 

�>���!,��;�� 1.5 )���#�� ���� 2 )���#�� ���6,�7�+���K��)>�6����8����
%�++��-
����������������	"����!�"
"����� >��*�����)�� nabumetone !��	 7.5 ��./��. �*���������)�������	9:�+&��#;�!��	 200 
��./��. ��'"��� andrographolide !��	 60 ��./��. #	��������%�*�&���*� ����&$���� +����� ����%�*
���+�� 12 -,����+�� 28 !"����+	�"� >��*���/�������	�+?�@!"�� nabumetone �*"��������"����!�"
"���������
%�+ (26)  

�	���0	�'��	1�	�        
 ,���$,��! (glyburide)         
 ���6,�7��K��);��6����8!"���� andrographolide ;��9:�+&��#;� �������7�#�$������� 
glyburide ����
%�+ #	������ andrographolide !��	 4.5 ��./��.��.��� +����� �����&&���� 7 
��� %������+�� 8 ���� glyburide !��	 10 ��./��. +�������
����%�&��
+��-
������������������������	�� 
streptozotocin /����+	�"�>��*�$*�>�������"�8+���K��);��6����8�*��L �	�%�*  Cmax, AUC0–n, 



AUCtotal, t1/2 %�& mean residence time �>���!,�� ��!2&+��$*� clearance %�& Vd �	�� ��'�"������+��
������*�$��$�� %�&>��������� CYP3A4 ������8���!"���
%�+ ���6,�7��K��)>�6����8 >��*�����)�
��� andrographolide ;��9:�+&��#;� �*������ glyburide ��/��	�&	�������������'"	!"���
+������
������� �	������*����*�+���	����� glyburide �>��"*���	�� %�&���*�$��$�� ;��/����+	�"�$�������
�����;������*�����)���� andrographolide ;��9:�+&��#;� ��/��>���)����&��+?�/� (bioavailability) 
!"�� glyburide �,��$�	�*��*�;&���	;��������������  CYP3A4 (27)  

�	���0	�'1��1�� (antiasthmatic) 

*��3��*� (theophylline) 

 ���6,�7��K��);��6����8����
%�+ #	%�*�""����� ���*�+�� 1 ���������	�"+��"�!"���%�&���
9:�+&��#;�!��	 1 �./��. (����� andrographolide �+*���� 77 ��./��.) ���*�+��  2 ������ 
andrographolide !��	 77 ��./��. ���*�+��  3 ���������	9:�+&��#;�!��	 2 �./��. (����� 
andrographolide �+*���� 154 ��./��.) ���*�+�� 4 ������ andrographolide !��	 154 ��./��. /*��+��
��� ����&$���� �������� 3 ��� %��������+�� 4 ���� theophylline �,������ substrate !"��"����8 CYP1A2 
��!��	���� $'" 1 ��./��. /*��+����"	��'"		�� %�*+�����*� ������+��������*�$��$��+�������� 
theophylline �>��"*���	�� /����+	�"�>��*�$*� clearance !"�� theophylline �>���!,�� %�&$*� 
AUC �	�� +��������*�+���	����������	9:�+&��#;�%�&��� andrographolide (28) %�&���+	�"�#	
%�*���
%�+""����� ���*�+�� 1 ���������	9:�+&��#;�!��	 1 �./��. (����� andrographolide �+*���� 77 
��./��.) ���*�+�� 2 ������ andrographolide !��	 77 ��./��. /*��+����� ����&$���� �������� 3 ��� 
%��������+��  4 ���� theophylline ��!��	�
� $'" 5 ��./��. /*��+����"	��'"		�� %�*+�����*� 
������+��������*�$��$��+�������� theophylline �>��"*���	��  /����+	�"�>��*�$*� t1/2� %�&$*� 
mean residence time (MRT) !"�� theophylline �	�� 14% %�& 17% ������	�� ����
%�+���*�+��
�	������� andrographolide "*�����(��� >�����&��!"�� theophylline ����
%�+���*�+���	�������
���	9:�+&��#;� ;��/����+	�"�$������������;��&���*�������	9:�+&��#;�"�;���	"������������� 
theophylline %�&������;�	�;&)������'�"�)�� theophylline ��!��	�
� /
��O�+���)������'"�+��-
���
%+�"���8	�� CYP1A2 �)*� caffeine %�& theophylline $���	����$��%�&��� �>��&"�;���	"���������
�*"��� %�&�*�/��*"������7� ��'"�>���#"���������	$�������>�7 ��!2&+���	����������7��	� "*�����(��� 
$�������6,�7���;��>��������*"�� (28) 
 

 

 



$���#� 

 
��#��$�����&*
�� %!&'�$���������"�*����4��*�*�����&'����������	
�1����1=���

;!��4'��? 
-��1�' ��4������1#@�4�&#��"�A�� warfarin ��4���$�"�@� -��1�' 5-FU, paclitaxel 1�� cisplatin ��4���
���"�!B�*��C -$' �B'�"4�����< -��1�'  etoricoxib, naproxen 1�� nabumetone �������"!��&�� 
glyburide 1���������	����!�A� theophylline 	���'&����'"�D��������������������1��
��4&<����� ��'��-��@4�$ �&���$����&������B���������	
��'&$��!��1=���

;!�������'�& ��A��B�E���4�
�8�1���8�1�������1�#��1%��<  
 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 



����/� 1 ������=���������#����������	
�4'����!&����"$1�!��*F�$#���� 

��
0%�� 
CYP450 

�����0/���45�6 �7��$$���,�� ����)	�
���,�� 

�����,�� 

CYP1A1 
 

andrographolide %�&  

14-deoxy-11,12-
didehydroandrographolide 

��������� 
("F��<4�!#�����"$��<) 

- ��&���� CYP1A1 (6-8) 

������	������'"�"+��"�  
(andrographolide  

#��� 5 $�./��./&��) 

��4&<����� 
(���"$��<) 
������������ 

7-30 &�� ��&���� CYP1A1 (15) 

CYP1A2 ������	�"+��"�!��	  
0-200 ��#$�#����8 

��������� 
("F��<4�!#�����1��) 

- ����� CYP1A2 	�� Ki �+*���� 
8.85 ��#$�#����8 (3-4) 

andrographolide  
0-200 ��#$�#����8 

��������� 
("F��<4�!#��$�;��<) 

- ����� CYP1A2 	�� Ki �+*���� 
24.46 ��#$�#����8 (3-4) 

andrographolide  

!��	 0.3-60 ��#$�#����8  
%�& 14-deoxy-11,12-
didehydroandrographolide 

#��� 0.3-15 -$	��	$���< 

��������� 
("F��<$�"�@�4�! 
HepG2) 

- ����� CYP1A2 (10) 

CYP2B ������	������'"�"+��"�  
(andrographolide  

#��� 5 $�./��./&��) 

��4&<����� 
(���"$��<) 

7-30 &�� ��&���� CYP2B (15) 

CYP2C ������	�"+��"� 
 

��������� 
("F��<4�!#�����1��) 

- ����� CYP2C 	�� Ki �+*���� 
8.21 ��#$�#����8 (3-4) 

 ������	�"+��"� 

 
��������� 
("F��<4�!#��$�;��<) 

- ����� CYP2C 	�� Ki �+*���� 
7.51 ��#$�#����8 (3-4) 

 ������	�"+��"�  
(andrographolide  

#��� 50 -$	��	$���<) 

��������� 
("F��<4�!#�����1��) 

- ����� CYP2C (5) 

 �������"������  
(andrographolide  

#��� 50 -$	��	$���<) 

��������� 
("F��<4�!#��$�;��<) 

- ����� CYP2C (5) 

 andrographolide  

#��� 50 -$	��	$���< 
��������� 
("F��<4�!#�����1��) 

- ����� CYP2C (5) 

andrographolide  

#��� 50 -$	��	$���< 
��������� 
("F��<4�!#��$�;��<) 

- ����� CYP2C (5) 

 

 

 



����/� 1 ������=���������#����������	
�4'����!&����"$1�!��*F�$#���� (�*") 
��
0%�� 
CYP450 

�����0/���45�6 �7��$$���,�� ����)	�
���,�� 

�����,�� 

CYP2C9 

 

�������"������ 

#��� 0-100 $��./$�. 
 

��������� 
(CYP enzymatic 

activity) 

- ��!��,� CYP2C9 ��&��'� Ki  

"�'���! 17.2±2.7 $��./$�. (3,13) 

�������"$����� 

#��� 0-150 $��./$�. 
��������� 
(CYP enzymatic 

activity) 

- ��!��,� CYP2C9 ��&��'� Ki  

"�'���! 68.5±12.8  $��./$�. 
(3,13) 

CYP2C11 - �������#��� 0.5  
�./��./&�� (andrographolide  

#��� 5 $�./��./&��) 
- �������#��� 2.5  

�./��./&�� (andrographolide  

#��� 25 $�./��./&��) 
- ��� andrographolide 

#��� 5 1�� 25 $�./��./&�� 

��4&<����� 
(���1��) 
������������ 

28 &�� ��!��,� CYP2C11 (5) 

CYP2C19 �������"������ 

 

��������� 
 

- ����� CYP2C19 	��$*� Ki �+*���� 
67.1 �$�./��. %�&$*� IC50 �+*���� 
91.7 �$�./��. (11) 

CYP2D6 

 

andrographolide  

!��	 0.3-60 ��#$�#����8  
%�& 14-deoxy-11,12-
didehydroandrographolide 

#��� 0.3-15 -$	��	$���< 

��������� 
("F��<$�"�@�4�! 
HepG2) 

- ����� CYP2D6 (10) 

������	�"+��"�  
!��	 0.01-1,000 �$�./��. 

��������� - ����� CYP2D6 ��$*� IC50 �+*���� 
44.2±4.5 �$�./��. (12) 

�������"������ 

#��� 0-150 $��./$�. 
��������� 
(CYP enzymatic 

activity) 

- ��!��,� CYP2D6 ��&��'� Ki  

"�'���! 96.5±7.0 $��./$�. (3,13) 

�������"$����� 

#��� 0-150 $��./$�. 
��������� 
(CYP enzymatic 

activity) 

- ��!��,� CYP2D6 ��&��'� Ki  

"�'���! 59.0±10.6 $��./$�. 
(3,13) 

�������"$����� ��������� - ��!��,� CYP2D6 $�'� IC50 "�'���! 
88.80±3.32 $��./$�. (14)  
 

 



����/� 1 ������=���������#����������	
�4'����!&����"$1�!��*F�$#���� (�*") 
��
0%�� 
CYP450 

�����0/���45�6 �7��$$���,�� ����)	�
���,�� 

�����,�� 

CYP3A ������	�"+��"� 
(andrographolide  

#��� 50 -$	��	$���<) 

��������� 
("F��<4�!#��$�;��<) 
 

- ����� CYP3A (5) 

andrographolide  

#��� 50 -$	��	$���< 
��������� 
("F��<4�!#��$�;��<) 

- ����� CYP3A (5) 

CYP3A4 

 

������	�"+��"� 
 

��������� 
("F��<4�!#��$�;��<) 

- ����� CYP3A4 	�� Ki �+*���� 
25.43 ��#$�#����8 (3-4) 

 andrographolide  

#��� 1, 10 1�� 100  
-$	��	$���<) 
 

��������� 
("F��<$�"�@��8�-�����' 
Caco-2) 

72 B�C&	$� ����� CYP3A4 (9) 

 andrographolide  

!��	 0.3-60 ��#$�#����8  
%�& 14-deoxy-11,12-
didehydroandrographolide 

#��� 0.3-15 -$	��	$���< 

��������� 
("F��<$�"�@�4�! 
HepG2) 

- ����� CYP3A4 (10) 

 ������	�"+��"�  
!��	 0.01-1,000 �$�./��. 

��������� - ����� CYP3A ��$*� IC50 �+*���� 
27.6±3.7  �$�./��. (12) 

 �������"������ 

#��� 0-60 $��./$�. 
��������� 
(CYP enzymatic 

activity) 

- ��!��,� CYP3A4 ��&��'� Ki  

"�'���! 9.4±3.3 $��./$�. (3,13) 

 �������"$����� 

#��� 0-60 $��./$�. 
 

 

��������� 
(CYP enzymatic 

activity) 

- ��!��,� CYP3A4 ��&��'� Ki  

"�'���! 17.8±2.1 $��./$�. 
(3,13) 

 andrographolide 

#��� 0-150 $��./$�. 
��������� 
(CYP enzymatic 

activity) 

- ��!��,� CYP3A4 ��&��'� Ki  

"�'���! 39.8±5.5 $��./$�. 
(3,13) 

 �������"$����� ��������� - ��!��,� CYP3A4 $�'� IC50 "�'���! 
63.06±1.35 $��./$�. (14)  

CYP2E1 andrographolide 

 
��������� 
("F��<4�!#�����1��) 

- ����� CYP2E1 "*��"*"� 	�� Ki 

�+*���� 61.1 ��#$�#����8 (3-4)  

 



����/� 1 ������=���������#����������	
�4'����!&����"$1�!��*F�$#���� (4'�) 
��
0%�� 
(���/� 

�����0/���45�6 �7��$$���,�� ����)	�
���,�� 

�����,�� 

UGT �������"������#��� 
0.025–50 $��./$�. 

��������� 
 

- ��!��,� UGT isoforms -��1�'  
UGT1A3, UGT1A8, UGT2B7, 

UGT1A1, UGT1A6, UGT1A7  
1�� UGT1A10 	��$�'� IC50 "�'���!  
1.70, 2.57, 2.82, 5.00, 5.66, 9.88  
1�� 15.66 $��./$�. 4�$�8���!  
1����!��,� UGT2B15 �����&'������� 70  
	��$�'� IC50 "�'���! >50 $��./$�. (16) 

andrographolide  

1����;%��)<  
��������� 

 
- ��!��,� UGT2B7 (17) 

andrographolide ��������� 
("F��<4�!#��$�;��< 
	���B� morphine 

F�C�"�D����4�,�4��#��
"��-F$< UGT2B7) 

- ��!��,����!&���� glucuronidation 
"��C�� morphine "�D� morphine 3 
1�� 6-glucuronide �C4�! (18)  
 

 

����/� 3 ������=���������#����������	
�4'���1=���

;!�� 

��#�*�/� �7��$$
���,�� 

��
*�/5	*)%�*%��%��
�*#�-������ 

����)	� 
���,�� 

�����,�� 

�������%8���	%��)���0 
warfarin ��4&<����� 

(���1��) 
 

�� warfarin  

#��� 0.5 $�./��./&��  

�'&$��!��� andrographolide  

#��� 30 $�./��./&�� 

7 &�� - �'� AUC (0-�), Cmax, t1/2 1�� 
metabolic stability #���� 
warfarin "%*C$#�,� (19) 

����*�)�8� 
5-FU 

 

��������� 
("F��<$�"�@�4�! 
SMMC-7721) 

��� andrographolide  

#��� 5-200 $��./$�.  
�'&$��! 5-FU #��� 100 $��./
$�. 

24 1�� 
28 B�C&	$� 

- "��*$(�)*+��!�� (synergistic) 
- "%*C$���4��#��"F��<$�"�@�
1!!��%�%	4F*� (apoptosis) 
(20) 

  



����/� 3 ������=���������#����������	
�4'���1=���

;!�� (4'�) 
��#�*�/� �7��$$

���,�� 
��
*�/5	*)%�*%��%��

�*#�-������ 
����)	� 
���,�� 

�����,�� 

5-FU 

 

��������� 
("F��<$�"�@��8�-��
���'��,�B�*��C-$'
�A,��� (HCT116) 

1��B�*��C�A,��� 
FU (HCT116/5-

FU resistant)) 

�B���� andrographolide  

#��� 10 -$	��	$���<  
"�D�"&�� 12 B�C&	$�  
����
����,��B��� 5-FU  

4'�-��� "�D�"&�� 36 B�C&	$� 

48 B�C&	$� - "��*$(�)*+��!�� 
- "%*C$�&�$"�D�%*�4'�"F��<$�"�@�  
- "%*C$���4�!����#��"F��<$�"�@�
4'��� 5-FU  

- "%*C$���4��#��"F��<$�"�@� 
1!!��%�%	4F*� (21) 

 ��4&<�����  
(���"$��<) 

��� andrographolide  

#��� 25 $�./��.��.4�&/&�� 

�'&$��!�� 5-FU #��� 25 
$�./��.��.4�& �;�? 3 &�� 

24 &�� - "��*$(�)*+��!�� 
- ��#���#��"F��<$�"�@��� 53% 
1�����,8�����#��"F��<$�"�@��� 
56% (21) 

paclitaxel ��������� 
("F��<$�"�@���� 
A549) 

�� paclitaxel #���  
0.48-60.75 ��	�	$���< 
�'&$��!��� andrographolide  

#��� 5.10-328.0  
-$	��	$���< 

24-48 
B�C&	$� 

- "��*$(�)*+��!�� 
- ��!��,�"F��<$�"�@���� A549  
$�'� IC50 0.5-7.4 ��	�	$���< (22) 

��������� 
("F��<$�"�@���� 
A549) 

�� paclitaxel  

�'&$��!��� andrographolide  

#��� 10 -$	��	$���< 

- - "��*$(�)*+��!�� 
- "%*C$���4��1!!��%�%	4F*�  
1.22-1.27 "�'�  
- "�*�������$#�� ROS 1.7 "�'� 
(22) 

��4&<����� 
(���"$��<) 
 

�� paclitaxel  

#��� 20 $�./��.  
�'&$��!��� andrographolide 

#��� 100 $�./��. 

15 &�� - "��*$(�)*+��!�� 
- ��#���1���,8�����#��$�"�@�-�� 
97.9 1�� 98.1% 4�$�8���! (22) 

cisplatin ��������� 
("F��<$�"�@����-#'  
��,�B�*��C-$'�A,��� 
(A2780) 1��
B�*��C�A,��� 
cisplatin 

(A2780cisR)) 

andrographolide  

 
- - "��*$(�)*+��!�� 

- �����!��,�"F��<$�"�@�  
- ���������4��#��"F��< 
1!!��%�%	4F*�"%*C$#�,� (23) 
 

  



����/� 3 ������=���������#����������	
�4'���1=���

;!�� (4'�) 
��#�*�/� �7��$$

���,�� 
��
*�/5	*)%�*%��%��

�*#�-������ 
����)	� 
���,�� 

�����,�� 

�������)�$�/�-*�9���)�/����0�  

etoricoxib ��4&<����� 
(���1��) 
 

���������������	
� 
#��� 200 $�./��. 
1����� andrographolide  

#��� 60 $�./��.  
�'&$��!�� etoricoxib  

#��� 10 $�./��. 

24 B�C&	$� - ���6,�7�+���K��);��6����8  
$*� Cmax, AUC %�& t1/2 �	�� 
��!2&+��$*� Vd %�& clearance  

!"�� etoricoxib �>���!,�� (24) 
 

 
��4&<����� 
(���1��) 

�� etoricoxib  

#��� 10 $�./��.  
�'&$��!���������������	
� 
#��� 200 $�./��. 

28 &�� - ���6,�7�+���K��)>�6����8 
>��*����*�+���)�� etoricoxib  

!��	 10 ��./��. �>��"*���	�� 

%�&���*�+���)�� etoricoxib  

!��	 10 ��./��.  
�*�����������	9:�+&��#;� 
!��	 200 ��./��.  
��/�������+?�@�*"�������� 
"����!�""����� (antiarthritic)  
����
%�+�	� (24) 

naproxen ��4&<����� 
(���1��) 
 

���������������	
� 
#��� 200 $�./��.  
1����;'$�C-����!��� 
andrographolide  

#��� 60 $�./��.  
�'&$��!�� naproxen  

#��� 7.5 $�./��. 

7 &�� - ���6,�7�+���K��);��6����8 
>��*�$*� Cmax, tmax %�& AUC0-t 

�	�� (25) 
 

 

 

��4&<����� 
(���1��) 

�� naproxen  

#��� 10 $�./��.  
�'&$��!��� andrographolide  

#��� 60 $�./��. 

28 &�� - ���6,�7�+���K��)>�6����8
>��*����*�+���)�� naproxen 

!��	 10 ��./��. �>��"*���	�� 

%�&���*�+���)�� naproxen  

!��	 10 ��./��. �*�������� 
andrographolide !��	 60  

��./��. ��/�������+?�@�*"���
�����"����!�""���������
%�+ 
(25) 

  



����/� 3 ������=���������#����������	
�4'���1=���

;!�� (4'�) 
��#�*�/� �7��$$

���,�� 
��
*�/5	*)%�*%��%��

�*#�-������ 
����)	� 
���,�� 

�����,�� 

nabumetone ��4&<����� 
(���1��) 
 

���������������	
� 
#��� 200 $�./��.  
1����;'$�C-����!��� 
andrographolide  

#��� 60 $�./��.  
�'&$��!�� nabumetone  

#��� 7.5 $�./��. 

24 B�C&	$� - ���6,�7�+���K��);��6����8 
>��*�$*� Cmax, AUC0–t %�& AUC0–� 
!"� 6-MNA �,��������%+�"���8 
!"�� nabumetone �	��  
- ���*�+���	������� andrographolide 

�*������ nabumetone ��$*� Tmax 
!"� 6-MNA �>���!,��;�� 1.5 )���#�� 
���� 2 )���#�� (26) 

 ��4&<����� 
(���1��) 

� nabumetone  

!��	 7.5 ��./��.  
�*�����������	9:�+&��#;�
!��	 200 ��./��.  
��'"��� andrographolide  

!��	 60 ��./��. 

28 &�� - ���6,�7�+���K��)>�6����8  
>��*�����)�� nabumetone  

!��	 7.5 ��./��. �*���������)�
������	9:�+&��#;�!��	 200 
��./��. ��'"��� andrographolide  

!��	 60 ��./��. >��*���/��	�+?�@
!"�� nabumetone �*"��������
"����!�""���������
%�+�	� (26) 

�����)$:	� 
glyburide ��4&<����� 

(���1��) 
 

������ andrographolide 

#��� 4.5 $�./��.��.4�& 
������ "�D�����"&�� 7 &��  
1��&&���C 8  
����� glyburide #��� 10 
$�./��. 

8 &�� - $*�+���K��);��6����8�*��L �	�%�*  
Cmax, AUC0–n, AUCtotal, t1/2 %�& 
mean residence time �>���!,�� 
��!2&+��$*� clearance %�& Vd 
�	�� ��'�"������+��������*�$��$��  
- >��������� CYP3A4 ������8���
!"���
%�+  
- ���6,�7��K��)>�6����8  
����)���� andrographolide  

�*������ glyburide  
��/��	�&	�������������'"	 

!"���
+��������������	� 
�����*����*�+���	����� glyburide  

�>��"*���	�� %�&���*�$��$�� (27) 
  



����/� 3 ������=���������#����������	
�4'���1=���

;!�� (4'�) 
��#�*�/� �7��$$

���,�� 
��
*�/5	*)%�*%��%��

�*#�-������ 
����)	� 
���,�� 

�����,�� 

�����(�5:�$:�0 
theophylline ��4&<����� 

(���1��) 
��#�*�/� 1 ����������"������
��������	
�#��� 1 �./��.  
(andrographolide  

"�'���! 77 $�./��.)  
��#�*�/� 2 ��� andrographolide  

#��� 77 $�./��.  
��#�*�/� 3 ������������������
	
�#��� 2 �./��.  
(andrographolide  

"�'���! 154 $�./��.)  
��#�*�/� 4 ������
andrographolide  

#��� 154 $�./��.  
&�������,� "�D�"&�� 3 &��  
1��&��&���C 4  
9:�� theophylline %�0��4  
�A� 1 $�./��. ='���������
"�A���8� 1�'�;���;'$ 

4 &�� �'� clearance  

#���� theophylline "%*C$#�,�  
1���'� AUC ����  
��,�����;'$�C-����!���������������	
� 

1����� andrographolide (28) 

��4&<����� 
(���1��) 

��#�*�/� 1 ������������������
	
�#��� 1 �./��. 
(andrographolide  

"�'���! 77 $�./��.)  
��#�*�/� 2 ������ 
andrographolide  

#��� 77 $�./��.  
&�������,� "�D�"&�� 3 &��  
1��&��&���C 4  
9:�� theophylline %�0�7�  
�A� 5 $�./��. ='���������
"�A���8� 

4 &�� - �'� t1/2� 1���'� mean residence 

time (MRT) #���� theophylline 

���� 14% 1�� 17% 4�$�8���!  
�����1����;'$�C-����!��� 
andrographolide  
- %!������$#���� theophylline ��
���1����;'$�C-����!���������������	
� 
(28) 
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