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雷公藤内酯的提取、分析和药理作用研究进展 
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摘  要：  雷公藤内酯是雷公藤属多种植物中的主要有效成分之一，由于其生理活性强，具有显著的抗肿瘤、免疫调节、抗

炎等作用，在临床上得到广泛的应用。综述近几年来该化合物的提取方法，包括溶剂法、超声提取法、超临界提取法等，检

测方法以及药理作用及其机制研究，为该化合物的进一步开发、利用提供参考。 
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Advances in study on triptolide extraction, analysis, and its pharmacological 
effects   

WU Shao-hui, LIU Guang-ming 
College of Pharmacy, Dali University, Dali 671000 , China 

Abstract:  Triptolide is one of the main effective constituents in plants of Tripterygium Hook. f. Based on active analysis, it had 
multiple pharmacological activities, such as, antitumor, immunoregulation,and anti-inflammatory activities. These pharmacological 
activities are effective in clinic. Researches on extract ,such as solvent method, ultrasonic extraction, supercritical extraction, detection 
method, and pharmacological activities of triptolide were summarized in this paper, so as to provide scientific basis for exploitation of 
triptolide. 
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雷公藤内酯 （triptolide），又称雷公藤内酯醇、

雷公藤甲素，是从卫矛科雷公藤属植物雷公藤

Tripterygium wilfordii Hook． f.、昆明山海棠  T. 
hypoglaucum Lévl  Hutch.、苍山雷公藤 T． forrestii 
Dicls 以及东北雷公藤 T．regelii Sprague et Takeda
中分离出来的一种具有 3 个环氧基团以及一个α，β-
不饱和五元内酯环结构的松香烷型二萜化合物[1]，

构型独特，20 世纪 70 年代，由 Kupchan 等[2]首先

从台湾产雷公藤中分得，是雷公藤中的主要有效

（单体）成分之一。药理实验和临床研究表明，雷

公藤内酯具有免疫抑制、抗炎、抗生育、抗肿瘤等

多种生物活性。笔者主要综述该化合物的提取、分

析和药理学等方面的研究。 
1  提取 

由于雷公藤具有较大的不良反应，临床应用受

到限制。提取、精制、合成出高效低毒的雷公藤内

酯，以提高雷公藤使用的安全性和应用价值十分重

要。雷公藤的提取方法主要有溶剂法、超声提取法、

超临界萃取法等。 
1.1  溶剂法 

溶剂法是提取中草药有效成分的一种传统方

法。王曙东等[3-4]在该方法用于雷公藤内酯提取的研

究中，以雷公藤内酯为定量指标，采用 HPLC 法测

定，主要比较了醇提水沉法、水提醇沉法对雷公藤

内酯量的影响，同时筛选了醇提方式。结果表明，

醇提水沉法不仅有利于保留雷公藤内酯，而且沉淀

物中雷公藤内酯的量也明显少于水提醇沉法，在此

基础上以醇回流为优，时间短且提取较充分。通过

比较不同的树脂或洗脱剂，选择以 D-101 树脂吸附，

95%乙醇为洗脱剂及氧化铝柱除杂，结果选择的树

脂更适宜富集雷公藤内酯，95%乙醇使雷公藤内酯

的洗脱率较高[5-6]。但溶剂法具有工艺流程繁琐，耗

能大，周期长等缺陷[7]。 
1.2  超声提取法 
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由于雷公藤内酯含有独特的三环氧结构及α, β-不
饱和五元内酯环，同时雷公藤还含有其他多种具有

药理活性的物质，因此在对该植物中雷公藤内酯进

行超声提取中，不仅要通过控制超声功率和提取时

间以避免生物活性成分的主要基团环氧环开环，使

其丧失免疫抑制和抗炎等生物活性，还要密切关注

其分离效果[8]，取得较高收率。 
1.3  超临界流体萃取法 

超临界CO2流体萃取技术是近年来在国际上取

得迅速发展的一种化工分离高新技术，有着广阔的

应用前景。与中草药传统提取方法相比，超临界 CO2

流体萃取技术具有广泛的适用性，对原料成分无破

坏，对产品及环境没有或极少污染，操作方便，提

取效率高等优点。研究表明，在用该技术提取雷公

藤内酯的过程中，萃取温度、压力、时间和改性剂

是影响萃取效果的重要因素，此外原药材的粒度也

是影响萃取效果的重要因素之一[9]。 
2  分析方法 

由于雷公藤成分复杂，其中雷公藤内酯的量又

较低，且其既是雷公藤中的主要活性成分，也是毒

性成分之一，所以对该化合物的检测很重要。常见

的检测方法有高效液相色谱（HPLC）法、高效薄

层扫描（HPTLCS）法、毛细管电泳法及气相色谱-
电子捕获法。 
2.1  HPLC 法 

由于 HPLC 法分离效果好、准确等特点，使其

应用日益广泛。用 HPLC 法测定雷公藤内酯及其差

向异构体的量，结果表明该法简便、快速、灵敏，

稳定性好[10-11]。 
2.2  HPTLCS 法  

根据中药的特点，在对中药分析中多采用

HPTLCS 法，并以外标或内标定量。宁晓闽等[12]

以该方法测定雷公藤内酯的量，最大吸收波长在

225 nm。结果表明该方法快速，重现性及准确

度均满足实验要求。 
2.3  毛细管电泳法 

毛细管电泳法具有分离模式多、分离效率高、

低耗、快捷、简便等诸多优点，使其在中药研究领

域得到了广泛应用。宋秀荣等[13]用胶束毛细管电泳

法分离和测定雷公藤中雷公藤内酯的量，在优化分

离条件下得到比较满意的分离效果。 
2.4  气相色谱-电子捕获法 

大量实验研究表明，与上述几种分析方法比

较，气相色谱-电子捕获法用于雷公藤内酯的测定，

具有重现性好、灵敏、无杂质干扰，所得数据准确、

可靠等优点[14]。 
3  药理作用 

药理实验和临床研究表明雷公藤内酯具有抗

肿瘤、免疫抑制、抗炎等生物活性[15-17]，特别是抗

肿瘤作用具有高效、广谱等特点，成为近年来国内

外抗肿瘤研究的热点。 
3.1  抗肿瘤 

在对多种恶性肿瘤的体内外模型研究中，与雷

公藤内酯结构相似的其他雷公藤多苷相比，雷公藤

内酯的抗癌活性最强，在体内外均显示较强的抗肿

瘤作用，是比较有前途的抗肿瘤药物[18]。1972 年, 
Kupchan 等[2]首次发现雷公藤内酯的抗肿瘤活性：

该化合物在体内具明显的抗小鼠白血病和体外抗

鼻咽癌的作用。该化合物还较强地抑制人早幼粒白

血病细胞、T 细胞淋巴瘤和人肝细胞癌的生长，抑

制乳腺癌和胃癌细胞系集落的形成，阻断多种器官

在不同 p53 状态下的肿瘤生长[19]；能单独或与其他

药物协同诱导非小细胞肺癌 H23、A549、纤维肉瘤

HTl080、结肠癌和乳腺癌细胞系的凋亡等；对 60
多种癌细胞均具有很好的杀伤作用，与传统化疗药

物相比，在较低浓度即显示较强抗瘤活性，能与多

种抗肿瘤药物发挥协同作用，对部分耐药肿瘤也有

较好的作用[20]。雷公藤内酯抗肿瘤的作用机制涉及

到多个信号传导途径，如通过抑制细胞增殖[21]、诱

导细胞凋亡[19]、抑制基质金属蛋白酶的表达、影响

血管生成等多条途径发挥抗肿瘤作用[22]，但尚未解

决雷公藤内酯 PG490（一种雷公藤内酯提取物，雷

公藤内酯质量分数为 97%）是否存在靶受体以及传

递致细胞凋亡信号具体转导途径等关键问题[23]。 
3.2  免疫抑制 

药理实验表明，雷公藤内酯具有显著的免疫抑

制作用，明显抑制由伴刀豆球蛋白 A（Con A）、脂

多糖（LPS）等致有丝分裂原诱导的小鼠淋巴细胞

增殖和同种异体淋巴混合细胞反应，而且对 2,4-二
硝基氟苯所诱导的小鼠迟发型超敏反应和多种细

胞因子的表达也有很强的抑制作用，特别在多种自

身免疫性疾病、肾移植、排异反应的治疗中发挥着

重要的作用[24]。但由于雷公藤内酯作用机制的广泛

性及机体免疫系统的复杂性，其免疫调节的分子机

制还不十分清楚，就目前研究结果可知，其作用机

制主要有抑制 T 细胞增殖或诱导 T 细胞凋亡、影响
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NF-κB 活性[25]，影响抗原提呈细胞、抑制巨噬细胞

释放某些活性物质等。 
3.3  抗炎 

研究显示，类风湿性关节炎中关节软骨和骨组

织的损害主要由滑膜细胞的活化和过度增殖引起

的。类风湿性关节炎患者的发病与细胞凋亡过程异

常密切相关，滑膜细胞过度增生是由滑膜细胞凋亡

的相对不足而引起的。雷公藤内酯在低浓度时即可

降低滑膜纤维原细胞的活性，抑制其增殖，并且诱

导该细胞凋亡[26]。邵雪婷等[27]通过对人类风湿关节

炎滑膜成纤维细胞体外培养的实验，发现雷公藤内

酯明显抑制因肿瘤坏死因子（TNF-α）刺激引起的

类风湿关节炎滑膜成纤维细胞环氧化酶和诱生型

一氧化氮合酶的表达及前列腺素 E2（PGE2）等物质

的生成，并呈浓度正相关。该化合物对渗出性和增

殖性炎症也有良好的疗效，对类风湿性关节炎的大

量研究表明，雷公藤内酯主要是抑制了 T 细胞的增

殖和活化[28]，同时选择性地抑制 IL-1、TNF-α，减

少细胞因子的表达和分泌并且诱导淋巴细胞和滑

膜细胞凋亡，达到减轻炎症的目的[21]。 
4  不良反应 

作为雷公藤的毒性成分之一，雷公藤内酯在临

床应用中有抗生育、致血栓性浅静脉炎、局部刺激、

肝损伤、药物性骨质疏松等不良反应。刘良等[29]

研究发现，在 60 d 内，隔天给昆明种小鼠腹腔注射

雷公藤内酯 1 次，以观察其对肾脏及睾丸的毒性。

结果显示，小鼠出现肾脏病变、肾小管病变与坏死，

同时睾丸病变明显，出现睾丸萎缩等现象，精子、

精子细胞和次级精母细胞尤为敏感，表明雷公藤内

酯对睾丸具有蓄积毒性。雷公藤内酯在较高剂量时

具有很强的毒性，妨碍了其在临床治疗上的推广
[20]。林建峰等[30]对雷公藤内酯致血栓性浅静脉炎及

局部刺激进行了毒理学研究，结果显示，雷公藤内

酯在诱导血小板聚集过程中，使 5-羟色胺释放和氨

基酸的量增加，导致血小板聚集，从而引起或加重

血栓性浅静脉炎，而且受损的内皮细胞具有促栓功

能。雷公藤内酯引起消化系统不良反应最为常见，

多系其口服刺激胃黏膜所致；还可致血谷丙转氨酶

（SGPT）升高；严重中毒者可产生肝肿大，亚急性

肝坏死[31]。黄岚等[32]观察到长期服用雷公藤可致女

性患者腰椎骨密度下降，造成其骨质疏松，且服用

微量时即显著抑制成骨细胞增殖，并呈剂量相关。 
5  结语 

雷公藤内酯作为具有显著抗炎、抗肿瘤、免疫

调节、抗生育等作用的天然产物，近年来逐渐成为

中药现代化研究的热点，并在临床上得到了广泛应

用。提取该化合物的溶剂法、超声提取法、超临界

提取法等方法也在不断地得到深入研究，为提高提

取率、进一步实行工业化生产打下坚实的基础。雷

公藤内酯除了具有多种生物活性和药理作用外，也

具有较强的不良反应，因此如何在保持其生物活性

的前提下，将该化合物进行改造，制备出新的衍生

物，开发出特异性强、不良反应小的小分子药物成

为雷公藤内酯的重要研究方向。 
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《现代药物与临床》杂志过刊征订  

《现代药物与临床》（2009 年 1 月由原《国外医药·植物药分册》改刊名）现有少量《国外医药·植物
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每年 70 元；2006—2008 年年度合订本，每年一本，每本 90 元（含邮资）；2009—2010 年《现代药物与临

床》年度合订本，每年一本，每本 100 元（含邮资）。 
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