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新 产 品

紫杉醇等紫杉烷类物质的

高效分离与大规模生产

天津大学化工系 (3 0 0 0 7 2) 韩金玉 那 平 元英进

紫杉醉 (t a x o l)最早是由美国 W
a n i等于 1 9 7 1

年首先从短叶红豆杉的茎皮中分离出来
,

具有独特

紫杉烷 (t ax an
e )骨架结构的二菇类物质

。

1 9 7 9 年美

国 H or w itz 等发现其良好的抗癌活性和 独特的抑制

微管解聚
、

稳定微管的作用机理
。

此后
,

在世界范围

内形成了紫杉烷尤其是紫杉醇的研究热潮
。

紫杉醇

现 已 成 为 最 受 瞩 目 的 抗 癌 新 药 (药 品 名 为

p a e lit a x e l)
,
1 9 9 2

一
1 2 由美国 FD A 正式批准

,

作为治

疗晚期卵巢癌的药物首次上市
,

目前 已在美国
、

加拿

大
、

英国
、

瑞典等近十个国家临床使用
。

临床还发现

对肺癌
、

头颈部肿瘤
、

恶性黑色素瘤和淋巴瘤具有疗

效
。

据美国国立癌症研究所(N CI )预测
,

在今后 5一

1 0 年内
,

紫杉醇将成为主要的抗癌药物之一
,

今后

世界范围内紫杉醇的需求量每年将达数百公斤
。

由于天然植物中紫杉醇含量低且分离提取 困

难
,

所以开发新资源及运用高效分离提取技术是发

展这一药物的重要前提
。

目前发现含有紫杉醇及紫

杉烷的植物都属于红豆杉科
,

我国有 4 种及 1 变种
,

即中国红豆杉
、

东北红豆杉
、

云南红豆杉
、

西藏红豆

杉和美丽红豆杉
,

都已被证明含有紫杉醇及紫杉烷

类物质
,

而且不仅从树皮中
,

即使从可再生的枝叶中

也可分离得到
。

人们还致力于全合成
、

半合成
、

组织

细胞培养
、

真菌发酵及大面积扦插育苗等方法的研

究
,

尽管这些方法距离商业化还有差距
,

但从长远

看
,

可望使资源间题得到解决
,

其中希望最大的当属

半合成和 细胞培养
。

由于紫杉醇几乎不溶于水不得

不使用助溶剂
,

往往导致严重过敏等副作用
,

因此开

发水溶性
、

高活性
、

广谱抗癌的第二代紫杉醇类药物

已成为重大研究课题
。

目前看好的由 1 0
一

去乙酞巴卡

亭 孤 (1 0
一
d e a e e ty lba e e a tin 班 )半合成制得的 T a x o -

te r
沙 /d oc et ax el 可望成为紫杉醇的强有力的竞争对

手
。

对于紫杉醇的研究
,

昆明植物所
、

中国医科院药

物研究所
、

海 曰制药厂
、

华中理工大学和天津大学等

单位在资源调查
、

成分鉴定
、

细胞培养
、

药用临床和

制备分离等方面取得了多项成果
。

其中中国医科院

药物研究所和海 口制药厂 已于 1 9 9 5
一
1 0 获得了卫生

部批准的四类西药紫杉醇注射液证书
,

用 于转移性

卵巢癌和乳腺疾唁的治疗
。

由于紫杉醇资源含量低
、

分

离提取困难
,

导致在国内外均可谓昂贵药物
。

尽管国

产价格仅为进口 的三分之一
,

仍高达 1 0 0。多元 /瓶

(3 0 m g /5 m l)
。

一名患者仅此药物费用就需 2 万元左

右
,

这无疑是沉重的负担
。

因此
,

开发高效分离提取

技术
,

降低生产成本
,

是实现此药临床应用价值的关

键
。

天津大学化工系开展了几年的高效分离提取紫

杉醇等紫杉烷类物质的研究与开发工作
。

在生物化

学工程分离技术和仪器设备基础上
,

借鉴国内外最

新研究进展
,

对天然红豆杉的皮
、

枝叶和组织细胞培

养的紫杉醇及其类似物的分离精制
,

进行了深入
、

系

统的研究
。

充分发挥工科院校工程技术方面的特长
,

突破高压
、

中压分离纯化工艺的限制
,

对不同来源的

原料
,

经过多次小试
、

中试实验
,

成功开发出独特的

常压高效分离提取工艺技术
,

提高了收率
,

缩短 了生

产周期
,

大大降低了生产成本
,

并建立了大规模生产

工艺装置
。

产品有紫杉醇
、

三尖杉磷碱 (ce p ha lo m an
-

n in e )
、

巴卡亭 l (b a e e a tin l )
、

1 0
一

去乙酸巴卡亭 H

等
,

产品纯度为 98 % 以上
,

达到药用标准
,

年生产能

力为 5一 1 0 k g
,

将有利于我国患者临床上广泛使用

紫杉醇这一药物
。

巴卡亭 班
、

10
一

去乙酞 巴卡亭 l 是

紫杉醇的前体物
,

为半合成紫杉醇及开发新一代紫

杉醇类抗癌药物的必要原料
,

对于利用新资源开发

生产抗癌药物的新途径具有重要价值
。

(1 9 9 5
一

1 2
一

1 2 收稿 )
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