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摘  要：环烯醚萜类化合物京尼平苷（栀子苷）及其苷元京尼平具有多种药理活性和广泛应用价值，一直是国内外学者研究

的热点。系统综述了京尼平苷及京尼平在植物中分布、分离（制备）纯化、定量测定、药物代谢、药理活性和应用现状，并

对其毒性进行简单概述，为京尼平苷及京尼平的进一步研究和开发提供参考，也为其临床应用提供科学依据。 
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单萜类二次代谢产物环烯醚萜类化合物京尼平

苷（栀子苷）及苷元京尼平具有多种药理活性和广

泛应用价值，近年来受到极大关注，发展迅速[1]。

本文从植物中分布、分离（制备）纯化、定量测定、

药物代谢、药理活性和应用现状等方面综述了京尼

平苷及京尼平的研究进展，并对其毒性进行简单概

述，以期为其进一步研究和开发利用提供参考，也

为其临床应用提供科学依据。 
1  植物中的分布 

目前已报道含有京尼平苷的植物有茜草科栀子

Gardenia jasminoides Ellis[2] 、水栀子 Gardenia 
jasminoides Ellis var. radicans (Thunb.) Makino[3]、大

花 栀 子 Gardenia jasminoides form. grandiflora 
(Lour.) Makino[4] 和朱如拉 Gardenie jasminodes 
Ellis[5]，杜仲科杜仲 Eucommia ulmoides Oliv.、卫矛

科陕西卫矛 Euonymus schensianus Maxim.[6]、列当

科肉苁蓉 Cistanche deserticola Y. C. Ma[7]、苋科牛

膝 Achyranthes bidentata Bl.[8]、鳞毛蕨科香鳞毛蕨

Dryopteris fragrans (L.) Schott[9]和防己科云南青牛

胆 Tinospora sagittata var. yunnanensis (S. Y. Hu) H. 
S. Lo[10]等，其中茜草科植物中含量较高。 
2  分离（制备）纯化 

从栀子干果或提取栀子黄色素后的废液中提取

京尼平苷，一般采用有机溶剂在索氏提取器中提取，

得到栀子总活性成分；再以活性炭脱色，有机溶剂

脱脂，浓缩；然后硅胶柱分离，重结晶，滤过，即

得京尼平苷晶体[11]。 常用的提取剂或洗脱剂为乙

醇，常用的预处理或后续处理方法包括大孔吸附树

脂法、阳离子交换树脂和阴离子交换树脂连用[12-13]、

渗漉法[14]、硅胶柱色谱法[15]、重结晶[16]等。近来又

有新方法报道，如 D-301 树脂精制[17]、固相萃取[18]、

HPLC 制备[19]、双水相系统（PE62、KH2PO4 和乙

醇）提取[20]、纤维素酶预处理[21]、膜技术耦合大孔

吸附树脂[22]、高速逆流色谱（HSCCC）[23]等。 
从杜仲皮或叶中提取京尼平苷，一般选用极性

较大的溶剂渗漉或热回流提取，提取液浓缩后，加 
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水转溶，除去不溶性杂质；石油醚萃取，除去脂溶

性杂质；对水溶性杂质，用铅沉法或离子交换树脂

除去；再用正丁醇萃取，或活性炭吸附、有机溶剂

洗脱，得粗苷，通过色谱法和重结晶分离纯化。彭

密军等[24]用制备液相色谱-台阶梯度法分离纯化了

杜仲中京尼平苷；曹慧[25-26]对比研究了乙醇提取法、

酶提取法、半仿生提取法和 CO2 超临界提取法从杜

仲中提取京尼平苷；以溶剂萃取法纯化一次，再用

A 型大孔树脂法纯化， 后硅胶柱色谱法纯化，得

质量分数为 96.54%的京尼平苷单体。 
酸碱水解打断糖苷键生成苷元的方法不适用于

京尼平，环烯醚萜结构在酸碱作用下会遭到破环，

影响其生物活性，所以用微生物转化、酶解等温和

方法生产京尼平成为必然趋势。利用高产 β-葡萄糖

苷酶菌种制备游离细胞和固定化细胞，在温和条件

下将京尼平苷转化为京尼平，转化率高达 98%[27]。

王永宏[28-29]分别考察了以栀子带渣提取液和 95%京

尼平苷为底物，青霉菌发酵制备京尼平，京尼平苷

的转化率分别达到 96.7%和 98%以上；通过树脂分

离，硅胶柱纯化和重结晶，得京尼平针状结晶，质

量分数≥ 98%。Xu 等 [30]以青霉菌 Penicillium 
nigricans 发酵栀子产生京尼平，转化率达 95%。 
3  检测方法 
3.1  薄层扫描法（TLC） 

TLC 是一种简单快速的色谱方法，可用于栀子

药材及其饮片中京尼平苷的定量测定，且可用于由

栀子组成的复方制剂。该法一般是在 GF254 薄层板

或高效板及 HF254 薄层板上展开，在紫外灯下定位，

对其进行单、双波长扫描定量。所采用的展开系统

有醋酸乙酯-石油醚（60～90 ℃沸程）、环己烷-醋
酸乙酯-冰醋酸、正己烷-醋酸乙酯-冰醋酸上层液、

甲苯-醋酸乙酯-甲酸、氯仿-甲醇-浓氨水、氯仿-醋
酸乙酯-甲醇等。该方法简便、快捷，结果准确、稳

定，为京尼平苷和京尼平质量控制提供了有效的监

控手段。文宇真[31]和屈爱桃等[32]分别以双波长薄层

扫描法测定了克清片和蒙药伊赫-哈日-12 中栀子苷

含量。 
3.2  高效液相色谱法（HPLC） 

京尼平苷定量检测一般采用 RP-HPLC 法，该

方法是国内外公认的较准确的测定方法。栀子及其

制剂中京尼平苷的测定，现多采用药典法[33]。但也

有报道采用不同的流动相及检测波长：Tsai 等[34]用

乙腈-甲醇-磷酸二氢钠（pH 4.6）（5∶15∶80）为流

动相，波长 240 nm；徐燕等[35]以多波长线性梯度洗

脱同时测定了栀子中 3 类 9 种成分，流动相 A 为

0.3%甲酸水溶液，流动相 B 为甲醇-乙腈（9∶1），
波长 240、330、440 nm；李清等[36]用流动相乙腈-
水（H3PO4 调 pH 4.0）（11∶89），波长 240 nm；曹

晶萍等[37]用流动相 0.05 mol/L 磷酸氢二钠-甲醇

（72∶28），磷酸调 pH 6.80，波长 240 nm；王永宏

等[38]用流动相甲醇-水（45∶55）。 
杜仲及其制剂中京尼平苷的测定稍有不同，流

动相多用甲醇-水-冰醋酸系统，检测波长多用 237 
和 240 nm；彭密军等[24]同时测定了京尼平苷、京尼

平苷酸和桃叶珊瑚苷的含量，流动相为甲醇-水-醋
酸（25∶75∶1），波长 220 nm；张鞍灵等[39]同时检

测杜仲叶中京尼平苷、京尼平苷酸和绿原酸 3 种成

分，流动相甲醇-水-冰醋酸（9∶90∶1），波长 237 
nm；戚向阳等[40]同时检测了杜仲中京尼平苷、京尼

平苷酸及绿原酸 3 种成分，流动相甲醇-水-冰醋酸

（19∶81∶1.5）；曹慧等[25-26]同时对杜仲提取、分离

纯化产物京尼平苷和京尼平苷酸进行分析，流动相

为甲醇-水-冰醋酸（20∶79.5∶0.5），波长 237 nm，

同时 PAD 检测；李钦等[41]同时测定了杜仲冲剂中

京尼平苷、京尼平苷酸和绿原酸含量，流动相为甲

醇-水-冰乙酸（14∶86∶1.2），波长 237 nm。 
3.3  薄层色谱-紫外分光光度法（TLCS-UV）[28] 

实验室还可采用薄层色谱分离、分光光度法测

定和硫酸铜-分光光度法测定。前者每次都需要制备

一定数量的薄层色谱板，薄层板的好坏直接影响测

定结果准确与否，受人为操作因素影响太大，且薄

层板硅胶对京尼平苷有一定的吸附作用，不能完全

洗脱，造成结果偏低而不准确；后者采用活性炭脱

色后，滤液需在冰箱中过夜，耗时较长，不适合企

业快速检测分析，且测定结果偏低。 
3.4  紫外分光光度法（UV） 

邓勇等[42]用京尼平苷与对二氨基苯甲醛在强

酸条件下加热反应显色，分光光度法测定 594 nm
处吸光度；该法所需仪器简单，灵敏度高，但测定

工作不及时易产生聚沉现象，干扰测定结果，且不

能分离植物中共存的京尼平苷和京尼平苷酸，使结

果偏高。董娟娥等[43]对上述方法进行了改进，形成

“改进对二甲氨基苯甲醛法”：用醋酸代替盐酸，消

除了聚沉现象，吸光度在 2 h 内保持不变，测定结

果较准确。京尼平与氨基酸在 70 ℃可生成栀子蓝

色素，可在波长 590 nm 条件下用分光光度法测定
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含量，该方法所需仪器简单，灵敏度较高，且此蓝

色素在较长时间内不退色、不发生沉淀，测试结果

准确。梁华正等[44-45]建立了一种新的京尼平苷和京

尼平定量测定方法：以 β-葡萄糖苷酶水解京尼平苷，

水解产物京尼平与氨基酸反应显色，分光光度法测

定含量，波长 590 nm。 
3.5  高效液相色谱-质谱联用法（HPLC-MS） 

彭密军等[46]采用 HPLC-MS 法测定了杜仲中京

尼平苷等 3 种成分含量，京尼平苷质核比（m/z）为

411，线性范围 0.31～4.65 μg（r＝0.996），检出限

0.3 ng，平均回收率 95%（RSD＝2.9%）；该方法操

作简便，重复性好，专属性强，准确可靠，适用于

对复杂天然产物样品的定性定量分析。Wang 等[47]

报道了以 LC/MS/MS 检测京尼平苷含量的方法：通

过与醋酸铵形成正离子衍生物[M＋NH4]+和与醋酸

形成负离子衍生物[M＋CH3COO]−而测定其含量。 
3.6  快速毛细管电泳安培法 

黄宝美等[48]采用快速毛细管电泳安培法在 20 
mmol/L Tris-HCl 缓冲溶液（pH 8.50），25 kV 高压，

0.86 V 工作电极电位的条件下，4 min 内实现了栀

子中京尼平苷和藏红花素两种组分的测定。 
4  药物代谢 
4.1  体内代谢 

一般情况下，中草药中含量较高的苷类成分，

并不是直接在血液里起效的成分，而是其代谢产  
物——苷元及其衍生物。生药采集、晒干、炮制和

煎熬等加工过程中天然活性物质部分水解变化；中

药服用之后，在消化系统酶、胃酸、肠道菌、肠膜

酶等作用下改变成另一种结构，进入血液起药效作

用。如栀子中的京尼平苷，必须通过肠内细菌的 β-
葡萄糖苷酶转化成京尼平才能被吸收从而发挥促进

胆汁分泌的药效[49]。肠内代谢过程见图 1。 
将京尼平苷与人体肠内菌丛温孵培养，可检出

两个转化产物京尼平和京尼平碱，用苦杏仁 β-葡萄

糖苷酶在氯化铵存在下与京尼平苷温孵培养 4 h，京
尼平苷完全水解，检出京尼平和京尼平碱。京尼平

苷通过其水解产物京尼平起利胆作用，在肠道中能

被绝大部分肠内菌水解成京尼平；由于大鼠肝 浆

液（含有 β-葡糖苷酸酶和脂酶）不能将京尼平苷水

解，因此，肠道细菌代谢是其利胆的主要机制。京

尼平苷的水解代谢主要发生在肠道内[49-51]。京尼平

苷在大鼠肠道的吸收呈一级动力学过程，为被动扩

散，具有广泛的吸收窗[52]。 
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图 1  京尼平苷的肠道内代谢途径 
Fig. 1  Intestinal metabolic pathways of geniposide  

 
大鼠单剂量口服京尼平苷后，尿样中检测到 8

种代谢产物：京尼平、京尼平碱、京尼平丙酮醇部

分开环氨化生成的 Schiff 碱及其分子内醛基与氨基

缩合产物、京尼平丙酮醇部分开环生成的双醛代谢

产物以及新发现的京尼平还原产物、京尼平丙酮醇

部分开环生成的双醛还原产物和京尼平碱的氧化产

物；其肠内菌培养液中发现了 5 种物质：京尼平苷、

京尼平、京尼平碱、原药丙酮醇部分开环后氨化生

成的 Schiff 碱和双醛代谢产物[50]。京尼平苷在大鼠

体内代谢途径见图 2。Hou 等[53]研究表明，口服京

尼平和栀子煎液后，京尼平硫酸盐是血液中主要代

谢产物，血液中未检测出京尼平及其苷。 
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图 2  京尼平苷在大鼠体内代谢途径 
Fig. 2  Metabolic pathways in vivo of geniposide in rats 
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4.2  药动学 
张丽茹[54]考察了大鼠经灌胃和尾静脉注射两

种途径给药后京尼平苷的药动学过程，表明二者均

符合二室模型，ig 后分布半衰期 t1/2α为 0.4 h，消除

半衰期 t1/2β为 3.9 h；iv 后 t1/2α为 0.2 h，t1/2β为 1.0 h，
说明京尼平苷在体内以消除为主；表观分布容积 VC

较大，证实该药在体内分布广泛；与静脉给药比较，

生物利用度为 11.0%。通过测定大鼠尿样及粪样中

京尼平苷排泄量发现，以50 mg/kg剂量给药后48 h，
尿中原形药物累积排泄量为 12.1%，粪中未检测到

原形药物；灌胃 24 h 后，尿中排泄原形药物约占血

浆中原形药物总量的 100%。Ueno 等[55]报道，灌胃

给予京尼平苷后，在大鼠体内测得的京尼平量约为

京尼平苷的 1%，其代谢物主要在胆汁中以京尼   
平-1-O-葡萄糖醛酸苷的形式出现。京尼平苷是通过

在体内水解成京尼平发挥药效的。 
成龙等[56-57]研究了京尼平苷及其肠道代谢物京

尼平在大鼠体内的药动学和排泄动力学过程。京尼

平苷和京尼平 大血药浓度 Cmax 分别为（3.23±
0.37）和（17.41±5.27）ng/mL；半衰期 t1/2 分别为

（1.00±0.35）和（4.86±2.55）h；平均滞留时间 MRT
分别为（2.39±0.18）和（7.86±3.61）h；曲线下面

积（AUCi）分别为（11.23±2.18）和（90.60±13.44）
h·ng/mL；二者药动学均符合一室模型，京尼平苷在

血浆中代谢消除较快，京尼平血浆浓度较低。 
京尼平苷在肠道部分转化为京尼平，二者经尿

液累积排出量和排出率分别为（2.30±0.27）mg 和

3.28%、（0.57±0.45）mg 和 0.82%，经粪便累积排

出量和排出率（1.58±0.87）mg 和 2.25%、（17.04±
3.54）mg 和 24.34%。京尼平苷在肠道部分转化为

京尼平，后者 大排泄时间为（6.00±2.88）h；
23.38%的药物以代谢物京尼平的形式经粪便排出；

京尼平苷在大鼠体内大部分发生转化，在尿液和粪

便中分别仅有 4.25%和 2.82%以原形物的形式排出。

京尼平苷、栀子提取物导致的肝、肾和肠道的严重

着色机制可能是京尼平苷在肠道先转化为京尼平，

京尼平进一步与对应部位的氨基酸结合，生成蓝色

的栀子蓝类物质而着色，栀子蓝类物质可能是京尼

平苷排出体外的主要形式。栀子蓝类物质或其转化

物可能是导致毒性的物质基础。 
王学全等[58]研究表明，栀子大黄汤药材不同配

伍对京尼平苷的药动学存在不同的影响，大黄可使

京尼平苷的生物利用度略微下降，枳实可显著增加

京尼平苷的生物利用度，淡豆豉则可显著降低京尼

平苷的生物利用度。因此，中药配伍可能影响京尼

平苷的药动学行为。 
5  药理活性 
5.1  降血糖及调血脂 

京尼平苷可明显降低糖尿病模型大鼠血糖、提

高糖耐量（P＜0.05），但对血脂无明显影响[59]。葡

萄糖消耗试验表明，京尼平苷能显著促进前脂肪细

胞对葡萄糖的吸收[60]；小鼠荷糖试验和四氧嘧啶致

糖尿病小鼠血糖试验证实，京尼平苷具有剂量相关

性降低小鼠餐后血糖及糖尿病高血糖的作用；通过

基于过氧化物酶增殖激活受体 γ（PPARγ）受体信

号通路的报告基因诱导表达试验，发现京尼平苷在

体内外的降糖功效可能与 PPARγ的激活有关。费曜

等[61]研究表明，京尼平苷对 2 型糖尿病大鼠的血清

胰岛素水平和胰岛素敏感指数有正性影响，其作用

机制可能与增强 PPARγ受体活性有关；同时京尼平

苷能明显降低高糖高脂大鼠的总胆固醇和三酰甘

油，提示可能是通过其促进胆汁分泌而达到降脂的

效果。 
5.2  神经营养和神经保护作用 

殷菲等 [62-63]通过建立的胰高血糖素样肽 -1
（GLP-1）受体激动剂高通量筛选模型，筛选、鉴定

出京尼平苷是一种新的 GLP-1 受体激动剂，能够通

过丝裂原活化蛋白激酶（MAPK）信号通路诱导

PC12 细胞分化，对抗过氧化氢诱导的 PC12 细胞氧

化损伤，提高神经细胞活力；能够诱导大鼠嗜铬神

经瘤 PC12 细胞和原代培养的海马神经元中血红素

氧化酶-1（HO-1）水平上调，增强细胞对氧化应激

的耐受，提高细胞的抗养化能力[64-66]；它具有与

GLP-1 受体激动剂类似的神经营养和神经保护功

能。王磊等[67]系统综述了栀子苷及京尼平治疗阿尔

茨海默病及其神经保护的分子机制，认为其在对抗

Aβ毒性作用、抗氧化应激、抗内质网应激及抗炎等

多方面具有良好效果，并能促进神经生长，修复受

损神经元。 
5.3  保肝利胆作用 

京尼平苷可对抗 CCl4 和对乙酰氨基酚肝损伤

引起的丙二醛（MDA）升高，谷胱甘肽（GSH）含

量下降和谷胱甘肽过氧化物酶（GSH-Px）活力降低，

明显减轻肝组织的病理变化[68]；抑制 CCl4 肝中毒小

鼠血清中谷丙转氨酶（ALT）和谷草转氨酶（AST）
活性及增加肝脏内 GSH 含量；对正常小鼠肝微粒
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体内 CYP450 2El 具有明显抑制作用，并能增强肝

脏内谷胱甘肽还原酶以及谷胱甘肽-S-转移酶活  
性[69]；降低急性酒精性肝损伤小鼠血清的 AST 及

ALT 含量，抑制肝内 MDA 的生成，改善肝脏病理

变化，降低动物的死亡率、延长动物死亡时间[70]；

明显促进正常大鼠和由异硫氰酸-1-萘脂所致的肝

损伤大鼠 6 h 内胆汁排泌量，对胆固醇、总胆红素、

直接和间接胆红素没有明显影响[71]；京尼平苷具有

保肝利胆作用。 
5.4  对大鼠慢性前列腺炎的治疗作用 

京尼平苷对大鼠慢性前列腺炎具有显著的治疗

作用；其作用机制与降低前列腺内前炎细胞因子

（IL-1β、IL-6、TNF-α）、提高抑炎细胞因子（IL-10）
水平、减轻炎细胞浸润、抑制纤维组织增生和恢复

前列腺分泌功能有关。抑制大鼠前列腺成纤维细胞

的增殖，可能与其减少 TGF-β1 的分泌和胶原的合

成、促进前列腺成纤维细胞的凋亡有关[72-74]。 
5.5  对大鼠心肌缺血再灌注损伤的保护作用 

京尼平苷显著降低大鼠 ST 段抬高幅度、心肌

酶（CK）值、乳酸脱氢酶（LDH）值、MDA 值，

超氧化物歧化酶（SOD）值明显增高；能够明显减

轻缺血再灌注对心肌细胞损伤程度，对心肌有明显

的保护作用，其机制可能与其提高 SOD 活力、减

少 MDA 生成有关[75]。 
5.6  对地鼠胆固醇结石形成的影响 

京尼平苷 100 mg/kg 组的成石率与阳性对照药

物熊去氧胆酸组 80 mg/kg 组相近；表明京尼平苷对

地鼠胆固醇结石的形成可能具有抑制作用[76]。 
5.7  对类风湿性关节炎的影响 

京尼平苷可下调类风湿性关节炎大鼠中致炎因

子 IL-1β和 TNF-α的水平，提示京尼平苷可抑制实

验性类风湿性关节炎病情进展[77]。 
5.8  对重症急性胰腺炎（SAP）治疗作用 

栀子提取液对 SAP 具有治疗作用，该作用与其

含有的活性成分京尼平苷和京尼平有关，并且栀子

经过提取后能显著提高疗效[78]。京尼平苷预处理能

抑制家兔血清淀粉酶（AMY）的升高以及血清 Ca2+

的降低，减轻胰腺细胞的钙超载；抑制 TNF-α、IL-6
在胰腺组织中的活化，从而下调细胞因子的表达，

减轻 SAP 家兔胰腺的损伤，对 SAP 的胰腺具有保

护作用[79-80]。 
5.9  拮抗细菌脓毒症 

郑新川等[81]首次发现了京尼平苷在体内外对

LPS 的中和作用和对脓毒症模型小鼠的保护作用，

明确了京尼平苷是栀子拮抗细菌脓毒症的有效   
成分。 
5.10  镇痛抗炎作用 

京尼平苷能延长热刺激所致小鼠痛觉反应时

间，明显抑制醋酸诱发的小鼠扭体反应；对二甲苯

所致小鼠耳廓及角叉菜胶所致大鼠足跖炎症均有

不同程度的抑制作用，对急性炎症渗出有较明显的

抑制作用[82-83]；京尼平苷具有一定镇痛作用和抗炎

作用。 
以京尼平与甘氨酸反应形成的蓝色素作为注射

药物，给二甲苯致小鼠耳廓肿胀模型腹腔注射，初

步药理实验显示，该色素对小鼠具有抗炎和镇痛作

用；栀子蓝色素可能是民间将栀子粉末外用抗炎消

肿的活性物质。Koo 等[84]研究表明，京尼平是栀子

中主要抗炎物质。 
5.11  抗肿瘤及辐射防护作用 

对京尼平苷及其苷元的抗肿瘤活性测试结果

为：苷元能抑制鼠白血病 P388 细胞的生长，苷元

的半缩醛结构是抗肿瘤所必需的。京尼平苷和京尼

平苷酸（GA）对大鼠肿瘤模型的抗癌作用是作为对

亚致死的 X 射线辐射作用的防护剂来实现的。单独

用药，使腹膜内维持较高浓度的京尼平苷和 GA，

可减少腹水肿瘤细胞的转移；在射线治疗前 30 min，
将京尼平苷和 GA以 500 mg/kg 的剂量给大鼠用药，

连续 12 d 后，外周白细胞没有明显变化；且 GA 比

京尼平苷具有更高防护活性[85]。 
5.12  对心血管系统和呼吸系统的作用 

京尼平苷及其代谢产物京尼平能够影响体内血

栓因子及血小板聚集，能显著延迟生化反应中大鼠

股动脉血栓闭塞时间，抑制磷脂酸酶的活性，该酶

受到抑制是抗血小板聚集的作用机制[74]。 
栀子提取物对大鼠脑、肾、心脏、肠系膜等各

组织阻力小动脉均有松弛作用，且呈剂量依赖关系

并有一定的选择性；栀子提取物通过阻断去甲肾上

腺素激动阻力动脉 α受体引起的收缩反应和阻滞阻

力动脉电压依赖的钙通道，降低外周阻力，引起血

管扩张，这些可能是其降血压作用的机制。 
京尼平苷能显著降低气管通透性，恢复上皮跨

膜电阻，表明京尼平苷有抗哮喘的作用。 
5.13  抗氧化作用 

GA 和京尼平苷能显著抑制亚麻酸氧化产物硫

代巴比妥酸，抑制率分别为 100%和 49%，GA 和京
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尼平苷的结构仅 C-4 位的取代基不同，分别为羧基

和甲氧羰基，这表明，C-4 位的取代基对抗氧化活性

至关重要[74]。 
5.14  抗补体效应 

京尼平具有很强的抗补体效应，抑制率为

75.3%，而京尼平苷和 GA 抗补体效应较弱，抑制

率分别为 23%、25%；GA 经 β-葡萄糖苷酶水解后，

其水解物抗补体效应明显增强，半缩醛结构具有增

强抗补体效应的活性[86]。 
5.15  抗血栓形成作用[87] 

用光化学反应诱导 ICR 雄性小鼠股动脉 4.6 
min，可使小鼠股动脉被富集的血小板阻塞；静脉

注射京尼平苷可剂量相关地推迟阻塞时间，京尼平

也以剂量相关方式推迟阻塞时间，与阿司匹林作用

相似。二者均能抑制胶原诱导的血小板凝集并呈剂

量相关，其作用强于阿司匹林，但不能抑制花生四

烯酸诱导的血小板凝集，而阿司匹林具抑制作用。

京尼平苷不能抑制 ADP 诱导的血小板凝集，而京

尼平和阿司匹林显示弱的抑制作用。京尼平苷和马

兜铃酸（对照药）剂量分别为 77 和 0.3 mmol/L 时，

对磷脂酶 A2（PLA2）的抑制率分别为 43.5%和

32.2%，京尼平对 PLA2 的作用未测定。提示京尼平

苷抑制了 PLA2 催化的花生四烯酸盐的释放。 
5.16  治疗局灶性脑缺血 

京尼平苷对局灶性脑缺血大鼠脑组织基因表达

具有调控作用，对缺血性脑神经损伤具有一定的保

护作用[88-90]；可阻抑脑缺血损伤后致炎因子 TNF-α
和 IL-1β及血浆血管性血友病因子（vWF）的表达，

显示出其抗缺血后血管内皮细胞损伤、在炎症病理

环节阻抑脑缺血损伤级联反应的作用[91]。 
5.17  对氧化应激损伤血管内皮细胞的保护作用 

京尼平苷能明显提高 H2O2 损伤的内皮细胞的

存活率，提高细胞内 SOD、GSH-Px、一氧化氮合

酶（NOS）活性，使培养液中 NO 含量增加，降低

细胞内活性氧簇（ROS）水平，减少 H2O2 诱导的细

胞凋亡率，恢复血管内皮细胞增殖；京尼平苷具有

较强的抗氧化能力及内皮细胞保护作用，可减轻血

管内皮细胞的氧化损伤[92]。 
5.18  减肥作用 

石磊等[93]研究表明，800 mg/kg 剂量下京尼平

苷可明显抑制谷氨酸钠诱导性肥胖小鼠的摄食量，

减轻体质量，降低血三酰甘油、血胆固醇含量，使

白色脂肪细胞变小，但对血糖无影响。 

5.19  对软骨细胞增殖的影响 
谭玉林等[94]研究表明，京尼平苷各浓度（25、

50、100 mmol/L）均能促进软骨细胞的增殖；京尼

平苷可以调节软骨细胞周期，促进软骨细胞增殖。 
6  应用现状 
6.1  交联剂 

京尼平是从植物中提取的天然交联剂，具有多

个活性官能团[95]，且细胞毒性低，因为京尼平形成

的环形交联比其他的网状交联及线状交联更稳定，

使其固定交联的材料在实际应用时不易渗出未反应

的京尼平从而产生细胞毒性反应。王岚等[96]研究了

京尼平交联羊膜的制备及其体外性能，表明经新型

生物交联剂京尼平交联的脱细胞羊膜组织材料具有

良好的生物力学特性且无细胞毒性。 
6.2  制备栀子红 

董智[97]以京尼平苷为原料，碱性条件下水解生

成京尼平苷酸，β-葡萄糖苷酶水解生成苷元，此苷

元可与伯氨基化合物反应，生成栀子红；以非极性

的大孔树脂吸附，水和醇洗脱杂质后，pH 11 氨水

溶液洗脱，洗脱液容易干燥；精制后样品色价提高

10 倍，产物无吸湿性，水溶性好。林英等[98]以栀子

黄生产副产物京尼平苷洗脱液为底物，在 10 L 发酵

罐中进行酶转化，转化产物用大孔吸附树脂精制，

得到色价为 62.8[ 532
1 (1%)nm
cmE ]的栀子红粉末。 

6.3  制备栀子蓝 
杨志等[99]用纤维素酶水解京尼平苷生成京尼

平，再与氨基酸合成栀子蓝色素；利用超滤技术对

其进行分离、纯化；经 HPLC 测定，所得栀子蓝色

素色价≥192，纯度≥95%。梁华正等[100]研究了京

尼平苷水解产物与谷氨酸钠反应生成栀子蓝色素的

佳条件。杨丹等[24]考察了京尼平与甘氨酸反应的

佳条件，比较了京尼平与不同氨基酸反应结果，

采用纤维素透析袋及凝胶柱色谱纯化了栀子蓝色

素。李令锦等[101]采用京尼平对丝素蛋白进行交联染

色，得到了稳定性较好的染色产物；机制研究表明，

京尼平与丝素蛋白是通过与蛋白质肽链中某些氨基

酸侧链发生反应而染色的。 
6.4  化学合成反应 

京尼平苷、京尼平为环烯醚萜类化合物，此类

化合物具有抗老年性痴呆、抗癌、神经性保护作用

等广泛药理活性[102]。以京尼平苷、京尼平为前体，

经一系列化学反应，可得到化学骨架相近化合物，

为寻找更好的治疗药物提供了捷径。如用京尼平制
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备单萜生物碱（MTAs）[102]；王玉英等[103]探索了以

京尼平苷为原料，经水解、氨化制备作为还原型烟

酰胺腺嘌呤二核苷酸（NADH）仿生不对称还原剂

的 4 位手性的 1, 4-二氢吡啶衍生物；黄卓谦等[104]

以京尼平苷为原料，制备了 nauclechine、naufoline、
cadamine isocadamine 等单萜吲哚并吡啶类生物碱

和二氢卡丹宾。 
6.5  测定 β-葡萄糖苷酶活力 

吴小刚等[105]首次报道了以京尼平苷法测定了

β-葡萄糖苷酶的相对酶活；与传统的水杨苷法相比，

具有操作简便，显色稳定等优点，不足之处是只能

测相对酶活、耗时较长。梁华正等[106]研究了以京尼

平苷为底物，氨基酸为显色剂，测定 β-葡萄糖苷酶

活力的方法。 
7  京尼平苷和京尼平的毒性 

大剂量栀子水提物、醇提物及京尼平苷可导致

明显的肝、肾病理学改变，京尼平苷是栀子肝、肾

毒性的主要物质基础，而京尼平苷在肠道内细菌的

作用下水解成京尼平，因此，京尼平苷毒性与京尼

平有关；进一步药动学研究发现，京尼平血药浓度

很低，且京尼平可以与甘氨酸结合而生成具有较强

生物活性的栀子蓝，据此推测，栀子蓝可能为其导

致肝肾毒性的直接物质基础[107-108]。 
京尼平苷对不同月龄、不同系（SD 和 Wistar）

大鼠在肝毒性上未表现出显著差异，280 mg/kg 的

京尼平苷可导致各组大鼠肝质量增加，脏器指数增

大，ALT、AST 活性增高，总胆固醇含量增加，与

各自空白对照组比较具有显著差异；560 mg/kg 京
尼平苷未对小鼠表现出明显肝毒性，1 860 mg/kg 
京尼平苷导致 ALT 活性增高，总胆固醇含量增   
加[109]。Hou 等[53]研究表明，200 mg/kg 京尼平对大

鼠的致死率为 78%。 
8  结语 

综上所述，京尼平苷和京尼平的药理作用和应

用范围广泛，具有多种生物学效应，是极其重要并

具有很大开发利用价值的一种成分，因此有待进一

步利用现代科学的研究方式，对其进行合理的开发

利用。但是目前对京尼平苷的研究也还存在很多有

待解决的问题，如在体内的吸收、分布、代谢、排

泄等药动学研究明显不足，某些药效学研究不够深

入，大剂量给药存在明显毒性效应等；具体的给药

剂型等研究有待加强；京尼平苷和京尼平与机体的

作用机制尚不明确等。随着对京尼平苷及京尼平研

究的逐渐深入，将为其制备成新的治疗药物、科学

与合理用药提供重要的理论依据。 
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