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淫羊藿苷的提取、分离和抗肿瘤作用机制的研究进展 
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摘  要：综述了近年来淫羊藿苷的提取分离方法和抗肿瘤活性及其机制。目前报道的提取方法有醇提法、超声法、微波法、

高压法，分离方法有柱色谱法（聚酰胺法和大孔吸附树脂法）、聚酰胺色谱联用醋酸乙酯萃取法等。淫羊藿苷及其衍生物对

肺癌、胃癌、肝癌、乳腺癌、白血病细胞均有一定的抑制活性，主要作用机制为淫羊藿苷通过影响肿瘤细胞周期，下调与肿

瘤细胞有关的信号通路及细胞因子的表达，抑制肿瘤细胞的增殖与转移，最终使肿瘤细胞凋亡。 
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Advances in study on icariin extraction, separation, and its anti-tumor mechanism 
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Abstract: The methods for the extraction and separation of icariin, and the mechanism of anti-tumor activity of icariin are reviewed in 
this paper. There are various extraction and separation methods have been reported, such as ethanol extraction, ultrasonic, microwave, 
and high pressure; column chromatography (polyamide and macroporous resin adsorption methods), polyamide chromatography 
combined with ethyl acetate extraction and so on. Icariin and its derivatives show the potential inhibition on several tumor cells, such as 
lung cancer, gastric cancer, liver cancer, breast cancer, and leukemia cells. Previous study showed that icariin could induce the cell 
apoptosis through arresting the cell cycle, inhibiting the tumor cell signaling pathways, down-regulating cell factor,expression, and 
suppressing the tumor cell proliferation and metastasis. 
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淫羊藿来源于小檗科淫羊藿属植物淫羊藿

Epimedium brevicornu Maxim.、箭叶淫羊藿 E. 
sagittatum (Sieb. et Zucc.) Maxim.、柔毛淫羊藿 E. 
pubescens Maxim.或朝鲜淫羊藿 E. koreanum Nakai
的干燥茎叶[1]，是中国应用最为广泛的中药之一，

作为滋补类中药始载于《神农本草经》，已有 2 000
多年的历史[2]。淫羊藿具有补肾阳、强筋骨、祛风

湿的功效，现在已经用于减缓骨质疏松、增强免疫

力、抗衰老、抗肿瘤和抗艾滋病等，临床上对阳痿

遗精、骨质疏松、更年期综合征、支气管炎、慢性

肝炎、心脑血管疾病等有显著疗效[3-5]，因此具有广

阔的开发前景。现代研究表明，淫羊藿的活性成分

为黄酮类化合物，其中主要活性成分淫羊藿苷和朝

藿定 A、B、C 的量几乎占淫羊藿总黄酮的 50%[6-8]。

淫羊藿苷亦称淫羊藿素，分子式 C33H40O15，相对分

子质量 676.65，C-3 位连有 α-L-鼠李糖，C-7 位连有

β-D-葡萄糖，C-8 位连有异戊烯基，结构见图 1。 
1  提取方法 

目前已报道的淫羊藿苷的提取方法较多，工艺

流程日渐成熟，现将常见的醇提法、超声法、微波

法、高压法等进行概括总结。 
1.1 醇提法 

由于淫羊藿苷及淫羊藿总黄酮在乙醇中溶解性

较好，且醇提取液比较容易浓缩，毒性小，因此多
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图 1 淫羊藿苷的结构 

Fig. 1  Chemical structure of icariin 

用乙醇提取。醇提法较水提法不仅提取效率高、提

取周期短，而且提取物不易发霉变质，后期处理相

对容易。不足之处是提取过程需要较多量的乙醇，

回收溶剂需要旋转蒸发仪等仪器，经济成本稍高。 
李玉山等[9]通过对比水提醇沉萃取法、水提树

脂吸附法、醇提水沉萃取法以及醇提水沉树脂吸附

法对四川省不同产地的淫羊藿属植物中淫羊藿苷的

提取率，得出最佳的提取条件为 70 ℃以 10、8、6
倍量 80%乙醇分别提取 2.0、1.5、1.0 h，总收率达

1.8%以上，质量分数超过 98%。陈京[10]采用响应面

分析法，以淫羊藿苷的量为指标考察液料比、乙醇

体积分数、提取时间等因素对提取工艺的影响，结

果发现加 30 倍量 70%乙醇，回流提取 1.75 h，提取

2 次为最佳提取工艺。彭海燕等[11]通过 L9(34)正交

试验优选淫羊藿苷的提取工艺，优化的提取工艺为

60%乙醇、液固比为 10∶1、提取 1 次、提取时间

1.5 h，在此条件下淫羊藿苷的提取率为 91.98%。姜

宁等[12]通过正交试验，用 ASE300 快速溶剂萃取系

统提取淫羊藿中的淫羊藿苷，以 HPLC 法定量，认

为 50%乙醇、提取 1 次、提取温度 70 ℃、提取时

间为 20 min/次的快速提取方法为最优，提取效果较

好。王欣等[13]以淫羊藿苷提取转移率为考察指标，

对不同提取方法和提取条件进行考察。结果发现最

佳提取工艺为渗漉法，即用 60%～75%乙醇为溶媒，

收集渗漉液的量为药材的 8 倍；淫羊藿苷提取转移

率为 90%，提取效果较好。 
综上可以看出，影响溶剂提取法的主要因素有

溶剂的用量及浓度、提取时间以及温度等。实际应

用中，如果应用这些因素的最佳组合进行提取，将

会达到比较理想的提取效果。 
1.2  超声法 

超声辅助提取时，由于中药材在溶剂中受到由

超声强烈振动产生的空化、粉碎等作用，同时借助

快速运动促使溶剂向细胞中渗透。与常规溶剂提取

法相比，超声振动加快了淫羊藿苷向溶剂中溶解的

速度，因此提高了淫羊藿苷的提取率，同时还具有

溶剂消耗少、提取周期短、操作简便等优点，适合

于大批量、工业化生产，不足之处是能耗与成本均

较高。 
李炳奇等[14]通过特定提取流程，即淫羊藿经粉

碎过筛后，其粗粉用相应溶剂提取并抽滤，滤液经

浓缩后用石油醚萃取，所得下层液再以正丁醇萃取，

合并正丁醇层后浓缩，然后以蒸气浴蒸除溶剂，最

后用乙醇重结晶得淫羊藿苷。对比超声醇提法、超

声水提法、乙醇回流法对淫羊藿中苷类化合物的提

取率，得出超声醇提法所得产品中淫羊藿苷的量最

高，且最佳提取方案是在 40 ℃条件下，70%乙醇

超声提取 2 次，每次 30 min，溶剂用量依次为药品

用量的 13 倍、8 倍。胡筱等[15]采用正交试验法，以

淫羊藿苷为指标，通过溶剂体积分数、超声频率、

提取次数、提取时间 4 个因素研究超声提取法对淫

羊藿叶中总黄酮的影响，得出最佳的工艺为 80%乙

醇、室温、超声频率 40 kHz、提取 1 次、提取时间

30 min。胡道德等[16]以淫羊藿苷的量为质量控制指

标，通过均匀设计法对淫羊藿苷提取工艺中乙醇体

积分数、固液比和超声提取时间等因素进行研究，

以考察淫羊藿苷的提取工艺，得出当以 80%乙醇为

溶剂、固液比为 1∶20、提取时间为 20 min，可使

药材中淫羊藿苷最大程度地浸出。 
从以上报道可以看出影响超声提取法的主要因

素有溶剂的用量及浓度、超声时间、超声频率以及

超声温度等。在现实应用中，如果用优化的超声提

取条件同溶剂法相结合，还可进一步提高淫羊藿苷

的提取率。 
1.3  微波法 

微波法提取淫羊藿苷是最近发展起来的一种新

方法。微波是一种能透射入物体的高频电磁波，它

能使物体内部的极性分子随微波的周期做高速来回

振动摩擦，从而产生高热，同时这种振动摩擦也会

对物体内部的细胞产生一定的破坏作用，促进有效

成分的溶出，使提取时间大为缩短、提取效率提高。

研究表明，与常规溶剂提取法相比，微波辅助提取

淫羊藿苷具有效率高、周期短、操作成本低等特点，

实践中应该进一步推广。 
战佩英等[17]用微波提取法对淫羊藿苷提取工
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艺条件进行了优化。研究者用选定的 4 个主要影响

因素（溶媒用量、辐射时间、辐射功率和提取次数），

通过正交试验，得出微波法提取淫羊藿苷最佳工艺

条件为：400 mL 水，2 次提取，500 W 微波辐射，

每次 10 min。结果表明，微波提取法能够有效地提

高淫羊藿苷的收率。另外，郑传痴等[18]通过 L9(34)
正交试验，以淫羊藿苷的量为考察指标，以辐射温

度、辐射时间、乙醇体积分数、料液比为考察因素

来优选微波辅助提取淫羊藿中淫羊藿苷的工艺。结

果表明淫羊藿苷的最佳提取工艺为辐射温度 60 
℃、提取时间 6 min、乙醇体积分数 30%和料液比

1∶20。 
1.4  高压法 

高压法提取淫羊藿苷是近年来发展起来的一种

新方法。其提取原理是当改变外界压力时，能影响

物质的内在渗透压，进一步改变物质的溶解性；渗

透压力升高时，会使分子间的束缚水减少，而外在

压力可以减弱渗透压的这种影响，使分子更容易从

药材中分离出来。和溶剂提取法相比，高压法提取

淫羊藿苷具有提取效率高、提取周期短等特点，但

由于采用高压，对所需设备的要求高、能耗与经济

投入大，因此在应用上受到一定限制。 
战佩英等[19]突破常规提取方法的限制，在保留

提取流程不变的前提下，用高压法改进了淫羊藿苷

的提取方法、提高提取率，在合理考虑各种影响因

素后，研究得出高压法提取淫羊藿苷最佳工艺条件

为：提取时间 10 min，提取 2 次、固液比 1∶20、
温度 105 ℃、压力 5 MPa。刘春明等[20]采用高压技

术提取淫羊藿总黄酮，并同乙醇回流提取方法进行

了比较。结果发现高压技术提取朝鲜淫羊藿总黄酮

的提取率为 9.67%、提取时间 5 min，乙醇回流法的

提取率为 6.14%、提取时间为 4 h。 
1.5  其他方法 

一般来说，中药材经过适当破碎后可以增大与

溶剂的接触面积，有利于有效成分的溶出。传统的

提取法由于未对药材进行有效的粉碎处理，提取过

程中不仅杂质增加，也使提取物中掺杂了大量无效

成分，给后期分离精制带来困难。徐秀丽等[21]通过

正交试验设计，将 QM-ISP12 行星式球磨微粉机的

磨球配置、时间和转速对淫羊藿苷提取率与传统的

锤式粉碎进行比较，结果发现锤式粉碎淫羊藿苷的

提取率为 0.78%，而采用正交试验微粉碎技术后提

取率最高为 1.12%。与传统提取法相比，淫羊藿药

材经微粉化处理后不仅提高了淫羊藿苷的提取率，

也缩短了提取周期。在具体应用中，如果将这些新

技术同传统的提取方法有机地结合（如将药材经球

磨机微粉化后再进行溶剂或超声提取），亦能够提高

淫羊藿苷的提取率。 
2  分离方法 

淫羊藿苷的黄酮苷结构及理化性质决定了其能

被多种方法分离精制。除柱色谱法外，醋酸乙酯萃

取、酸碱沉淀和铅盐沉淀法[22]都可分离淫羊藿苷及

淫羊藿总黄酮。 
娄方明等[23]采用聚酰胺柱色谱法，以 10%～

40%乙醇水溶液进行梯度洗脱，分离富集淫羊藿苷，

配以 HPLC 同步监控，考察了聚酰胺分离巫山淫羊

藿 E. wushanense T. S. Ying 中淫羊藿苷的工艺条件

和有关参数。结果表明不同体积分数的乙醇洗脱液

对淫羊藿苷的洗脱能力不同，淫羊藿苷在 30%乙醇

水溶液中得到了分离富集，质量分数达 17.22%，收

率为 95.97%。这说明聚酰胺柱色谱法对淫羊藿苷的

分离效果很好。赵丽恋等[24]以总黄酮的吸附量和解

吸率为指标，来考察大孔吸附树脂对箭叶淫羊藿黄

酮的吸附和解吸附条件，结果发现采用 D-101 型大

孔吸附树脂联合超声波辅助解吸附效果最好。精制

后，终产品中总黄酮质量分数达 63.8%。田景振等[25]

用 HPLC 法测定淫羊藿苷，以淫羊藿苷洗脱率和纯

度为考察指标，来确定 DM130 型大孔吸附树脂分

离精制淫羊藿苷的吸附性能和洗脱参数。结果表明

DM130 型大孔吸附树脂吸附容量以干树脂计 5.03 
mg/g，用纯化水和不同体积分数的乙醇依次洗脱，

以 60%乙醇洗脱效果最佳，洗脱率达 90.03%，总干

燥物中淫羊藿苷质量分数达 60.30%，对淫羊藿苷有

较好的分离精制作用。梁冉等[26]以淫羊藿甲醇粗提

物为原料，利用 4 种分离方法，来研究规模化分离

精制淫羊藿苷的方法。结果表明淫羊藿甲醇粗提物

经超声波辅助提取后，提取液直接流经聚酰胺柱，

并用相同溶剂洗柱，浓缩洗脱液至小体积后依次用

氯仿和醋酸乙酯萃取，醋酸乙酯萃取物中淫羊藿苷

的质量分数为 60%，淫羊藿苷的总收率为 74.11%。

经 60%乙醇重结晶 1 次，淫羊藿苷的质量分数

90.94%，总收率为 36.30%。该方法工艺简单，生产

成本低，产品收率高且纯度好，适用于淫羊藿苷的

工业化生产。 
以上说明柱色谱对淫羊藿苷的分离精制效果很

好，应该加大应用力度。另外，在充分考虑每种方
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法的优势的基础上，通过实践摸索出最优分离工艺

及条件（如柱色谱醋酸乙酯萃取的联用，大孔吸附

树脂联合超声波法），可进一步提高淫羊藿苷的纯度

与收率。 
3  抗肿瘤作用及其机制 

研究表明，除已证明的诸多药理作用外，淫羊

藿苷及其衍生物（主要指在淫羊藿苷基础上合成的

化合物）对肺癌、胃癌、肝癌、血液系统肿瘤等有

很好的抑制活性[27-29]，有望开发为疗效较好的抗肿

瘤药物。笔者从抑癌活性和作用机制两方面概括淫

羊藿苷及其衍生物对不同肿瘤细胞的作用及其机制

研究进展。 
3.1  对肺癌细胞的作用 

吴剑锋等[30]采用四甲基偶氮唑盐微量酶反应

比色（MTT）法考察淫羊藿苷作用于对甲氨蝶呤

（MTX）耐药的肺癌 A549 细胞（A549/MTX）后对

细胞转移表型的影响。结果显示，无细胞毒剂量的

淫羊藿苷（25 μg/mL）与 MTX 联用后 A549/MTX
的半数抑制浓度（IC50）为（35.50±1.85） μmol/L，
比单独应用同等剂量 MTX 的 IC50 值（52.17±2.25） 
μmol/L 有了一定程度的下降。这表明淫羊藿苷具有

逆转 A549/MTX 耐药细胞转移表型的作用。因此，

研究者认为淫羊藿苷抑制肺癌细胞转移的可能机制

是抑制了肿瘤细胞转移相关基因的表达。也有研究

表明，淫羊藿苷具有诱导肿瘤细胞分化并降低其转

移的作用[31]。 
3.2  对胃癌细胞的作用 

段文飞等[32]用低、中、高（100、200、400 mg/L）
3 个剂量的淫羊藿苷干预处于对数分裂期的胃癌细

胞 SGC-7901，在一定时间内，检测各组细胞的吸

光度值，计算抑制率，同时用流式细胞仪（PI 法）

检测各组的细胞周期。结果显示，较二甲亚砜

（DMSO）对照组（浓度 0.04 mol/L），淫羊藿苷 3
个剂量组均对 SGC-7901 细胞有抑制作用，且呈一

定的量效、时效关系；在同一剂量组中，随时间延

长淫羊藿苷的抑制作用逐渐增强，于24 h达到高峰。

PI 法检测淫羊藿苷使胃癌细胞 G0/G1 期的比例明显

升高，中剂量时细胞增殖周期变化最明显，这提示

淫羊藿苷对胃癌细胞 SGC-7901 有一定的抑制作

用，并为胃癌的治疗提供新的策略。由此研究者推

测淫羊藿苷对 SGC-7901 的抑制作用与细胞周期的

变化有关，即淫羊藿苷可能使细胞增殖 S 期缩短、

G0/G1 期延长，不过对于淫羊藿苷通过何种途径抑

制 SGC-790l 的增殖和改变细胞周期，是否与下调

凋亡相关基因的表达和降低相关蛋白的活性有关，

需要进一步研究。鄢进[33]以划痕损伤实验对淫羊藿

苷抑制胃癌细胞系 AGS 黏附和移动的作用及机制

进行了研究。实验表明，不同质量浓度淫羊藿苷（2、
4、8、12、16 μg/mL）处理 24 h 后，AGS 细胞黏附

率总体呈下降趋势，统计结果证明 4 μg/mL 淫羊藿

苷对 AGS 细胞的运动有显著抑制效应。说明淫羊

藿苷是通过抑制 AGS 细胞黏附和迁移来抑制肿瘤

转移的。 
3.3  对肝癌细胞的作用 

王谦等[34]以 MTT 法检测细胞增殖和细胞杀伤

活性，流式细胞术检测细胞表面分子表达水平和细

胞凋亡率，来考察淫羊藿苷对 HepG2.2.15 细胞增殖

及对 CD3AK 细胞杀伤活性的影响，探讨淫羊藿苷

对肝癌细胞 Fas/FasL 途径免疫逃逸的逆转作用。结

果显示 50 μg/mL 的淫羊藿苷能有效地抑制肝癌

HepG2.2.15 细胞增殖，并呈一定的时效关系；淫羊

藿苷可下调FasL的表达，上调细胞表面Fas的表达，

对HepG2.2.15细胞诱导的T淋巴细胞凋亡有一定阻

断作用，逆转肿瘤细胞的免疫逃逸作用，同时显著

增强 HepG2.2.15 细胞对 CD3AK 细胞杀伤的敏感

性。另外，Li 等[35]研究表明，淫羊藿苷可通过依赖

线粒体的活性氧/c-Jun 氨基末端激酶（ROS/JNK）

信号传导通路诱导人肝癌 SMMC-7721 细胞的凋

亡，潜在的机制为淫羊藿苷通过增加基因 Bcl-2/Bax
的比率，使线粒体膜电位减少、细胞色素 C 的释放

增加，天冬氨酸特异性半胱氨酸蛋白酶（caspase）
级联等活化了线粒体/caspase 细胞凋亡通路，从而

介导下游反应使细胞凋亡。 
3.4  对白血病细胞的作用 

朱剑锋[36]的研究表明，淫羊藿苷的衍生物水合

淫羊藿素（icaritin）不同浓度（0、4、8、16、32、
64 μmol/L）干预 48 h 后，CML 原代白血病细胞平

均细胞生长抑制率随水合淫羊藿素的浓度升高而逐

渐增加，呈现明显的量效关系，其对应的 IC50明显

低于对照组细胞（DMSO 干预 48 h）的 IC50。结果

显示淫羊藿苷能够有效的抑制 CML 原代白血病细

胞的增殖，并呈剂量相关。进一步的机制研究表明

水合淫羊藿素能以剂量相关方式诱导 CML 细胞凋

亡，且水合淫羊藿素诱导细胞凋亡的分子机制与线

粒体介导的凋亡途径有关。同时，实验也研究了水

合淫羊藿素对 K562 白血病细胞的抑制活性，并提
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示水合淫羊藿素抑制该细胞的增殖和诱导细胞凋亡

与其下调雌激素受体 ER-36 活性、抑制促分裂素原

活化蛋白激酶（MAPK）信号转导通路有关。李贵

新等[37]采用透射电镜、流式细胞术等检测法，发现

较之阳性对照组全反式维甲酸 0.01 μmol/L 和空白

对照组，200 μmol/L 的淫羊藿苷可明显诱导白血病

HL-60 细胞凋亡，呈现典型的凋亡形态学和生化特

征，具有时间和剂量相关性。因此认为促 HL-60 凋

亡的机制可能与淫羊藿苷下调凋亡相关基因 Bcl-2、
C-myc 有关。 
3.5  对乳腺癌细胞的作用 

刘东芳[38]进行了有关淫羊藿苷抗肿瘤方面有

价值的药理研究以及结构改造和相关衍生物的合

成。作者通过作用机制探讨和构效关系分析，改造

淫羊藿苷的结构（淫羊藿苷的脱糖，脂肪性环醚的

引入等），并最终以淫羊藿苷为原料，利用几种不同

反应条件和路线，合成了 10 个不同结构的淫羊藿苷

衍生物，而后通过肿瘤多药耐药性研究方法（MTT
法、Caco-2 细胞模型[39]、逆转录聚合酶链反应），

对淫羊藿苷及其一系列衍生物进行了体外逆转肿瘤

多药耐药性测试（测试对象为乳腺癌细胞耐药株

MCF-7/ADR 及敏感株 MCF-7），结果显示与阿霉素

联合用药，合成的 10 个淫羊藿苷衍生物在低、中、

高剂量下（1、10、25 μmol/L）均可以不同程度地

提高耐药细胞MCF-7/ADR及敏感株MCF-7对阿霉

素的敏感性，与对照组比较，3 个剂量下 3,7-二羟

基-8-异戊二烯基-4'-甲氧基白杨素和 3,5-二羟基-4'-
甲氧基-6",6"-二甲基-4",5"-二氢吡喃[2",3":7,8]-黄
酮的逆转倍数与相同剂量的维拉帕米效果相当，可

见这两个化合物有很好的逆转多药耐药性的效果，

有望成为多药耐药逆转剂。进一步研究显示淫羊藿

苷类衍生物的作用机制与抑制 P-糖蛋白功能和下

调多药耐药基因 MDR1 的表达有关。 
4  结语 

现有研究表明，淫羊藿苷及其衍生物通过影响

肿瘤细胞周期（如淫羊藿苷使细胞增殖时 S 期缩短、

G0/G1 期延长），下调与肿瘤细胞有关的信号通路及

细胞因子的表达（如 icaritin 对 MAPK 信号转导通

路的抑制、对 Bcl-2、C-myc 基因表达的下调），抑

制肿瘤细胞的增殖与转移（如淫羊藿苷通过

ROS/JNK 信号通路诱导细胞凋亡以及对 AGS 细胞

迁移的抑制），对肺癌、胃癌、肝癌、乳腺癌、白血

病细胞均有很好的抑制活性，在抗肿瘤方面有着巨

大潜力。但对淫羊藿苷分离提取方法、构效研究等

方面尚不够深入。因此，应充分利用丰富的淫羊藿

资源，结合传统医学经验与现代科学技术，在探索

高效的淫羊藿苷提取分离方法（如微波法、高压法

的应用，70 ℃下 10、8、6 倍 80%乙醇提取 2.0、
1.5、1.0 h 与 40 kHz 频率、30 min 超声联合应用，

聚酰胺柱色谱醋酸乙酯萃取的联用）的同时，通过

多种途径在已有研究基础上改造淫羊藿苷的结构并

测试其抗肿瘤活性（如对淫羊藿苷衍生物的合成及

活性测试），结合淫羊藿苷剂型、临床应用等方面的

研究，共同为淫羊藿属植物的开发利用开辟一条新

的道路。 
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