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对中药现代化中有效成分研究的思考

中国药科大学 (南京 2 1 0 0 0 9) 孔令义
分

杨 智” lx1 知大

摘 要 根据作者在天然药物化学领域的研究经验
,

提出了在中药现代化中对中药有效成分研究

的思路和方法
,

以与同行学者商榷
,

并供有关部门参考
。

关键词 中药现代化 有效成分

中药有效成分是指中药中能够起到治疗

疾病作用的化学成分
,

是几千年来我国传统

中药治疗疾病的物质基础
。

我国传统应用最

普遍的复方中药的有效成分可能是一系列多

个化合物
,

包括组成复方的单味药的有效成

分
,

复方煎煮过程中形成的复合物以及单味

药成分的某些衍生状态
,

这些有效成分作用

于体内多个靶组织或靶器官上
,

具有协同作

用
,

产生显著并且全面的药效作用
,

最大限度

地达到中医从整体上治疗疾病的目的
。

这就

是复方有效成分的多样性
,

作用部位的多靶

点
,

从而起到单味药不可替代的治疗作用
。

中药有效成分的研究对中药现代化起决

定作用
。

按照现代科学观点
,

如药材产地
、

真

伪优劣
、

加工炮制
、

质量规范等
,

均应以其有

效成分的有无及含量高低为科学依据
。

我国

有丰富的中药资源
,

在临床应用等许多方面

更有着几千年来积累的经验
,

仅中药大辞典

中就收载 5 76 7 种中药
,

但较深入做过一些

化学成分或药学研究的仅近 100 种
,

对中药

复方化学成分的研究更是微乎其微
,

即便是

化学成分研究得 比较深入的中药单味药
,

也

都普遍存在着化学成分和生物活性研究的严

重脱节
。

甚至我国 1 9 9 5 年版药典收载的 52 2

种中药单味药中
,

真正搞清楚与临床记载药

效作用相一致的有效成分的也只是少数
。

由

此可见
,

中药有效成分的研究在我国仍处于

起步阶段
,

还有很多工作要做
。

笔者拟重点谈

谈对中药有效成分研究的几点思考
。

1 对中药单味药有效成分的研究

对中药单味药有效成分的研究目前至少

有三个方面
:

一是搞清楚单味药药效作用的

物质基础
; 二是发现先导化合物并进行结构

修饰
,

发展新药
;
三是为中药复方有效成分的

研究奠定基础
。

但需要强调的是进行单味药

有效成分的研究不能象过去一样走纯化学研

究的老路
,

而需要化学工作者和药理工作者

紧密配合
,

首先建立能够代表该药在中医理

论中所能治疗症或接近于症的某一疾病的动

物模型
,

在其跟踪指导下进行分离和研究
,

直

至搞清楚有效成分的结构
。

在研究过程中要

注重实效
,

不能在低水平上重复
,

对在我国传

统医药学中有重要影响的一些中药
,

国家应

增加研究投入
,

在一些有条件的单位建立相

应的研究所或研究室
,

进行多学科协同作战
,

从药材质量
、

加工炮制
、

有效成分
、

药效毒理
,

I店床应用等方面系统研究
,

阐明其中有效成

分对诸方面的影响
。

有效成分如系新化合物
,

且疗效确切
,

毒

性较小
,

则有可能发展成为西药一类新药
,

如
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12 在中国药科大学药学博士后流动站做博士后研究
,

现任中国药科大学中药学院院长
,

天然药物化学教
室教授

,

博士研究生享师
。

主持和完成了中国博士后科学基金
、

国家科委医药技术创新博士项目
、

江苏省杰出青年基金等
科研课题

。

先后对短梗五加
、

白花前胡
、

紫花前胡
、

麻疯树
、

大戟
、

一品红
、

淫羊渡等中药的化学成分及其生物活性进行 丁保入
蔡统的研套

.

森围 内外刊物 分完学犬论幸 30 金首
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国家科委生命科学技术发展中心

.
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青篙素
、

鹤草酚等
。

但这种情况必须首先注意

专利保护
,

使发展成为我国 自己拥有专利权

的新药
。

以有效成分为先导化合物
,

进行结构

修饰
,

发展新药
,

也是目前药学科学中的一个

热点
,

如果我们对中药中的有效成分进行结

构修饰
,

寻找活性更高
,

毒性更低的新化合

物
,

实际上也是我国发展新药的一个捷径
。

2 对中药复方有效成分的研究

由于中药复方中有效成分的复杂性
,

研

究有一定的难度
,

文献中也未见对复方有效

成分深入的研究报道
,

实际上复方的化学成

分并不等于组成复方的单味药化学成分之

和
,

复方的有效成分也并非组成复方的单味

药有效成分的简单相加
。

中药复方在煎煮过程中可能生成 了新的

有效成分
,

我们认为中药复方有效成分的研

究应严格按照 中药传统用药方式
,

重点对其

水煎剂进行全面系统研究
,

在研究过程中紧

密结合已建立的能确切反映该复方疗效的动

物模型
。

可将水煎液先进行醇沉
,

得到醇沉物

(一般为大分子的多糖
、

蛋 白质等 )和醇溶物

(一般为小分子化合物 )两部分
,

经药理实验

跟踪
,

确定有效部位
。

接着应建立有效部位的

高效液相指纹 图谱
,

并按照图谱应用经典分

离技术和现代分离技术
,

如正反相硅胶柱层

析
、

聚酞胺柱层析
、

葡聚糖凝胶柱层析
、

大孔

吸附柱层析
、

高效液相层析
、

逆流分布层析和

膜分离等
,

在动物模型跟踪下进行系统分离
,

在分离过程中一定要注意不接触酸碱
,

低温

操作
,

以避免生成新的某些复合物或衍生状

态等有效成分的结构被破坏
。

最后分离到的

有效化合物和有效物质采 用现代手段
,

如

U V
、

IR
、 ’

H N M R
、 ’“

CN MR
、

ZD
一

N M R
、

X
-

ra y
、

C D 等
,

并参考有关各类化合物的光谱规

律确定结构
。

无效组分或物质仅进行毒性实

验
,

以确定是否有毒副作用
。

但要注意
,

由于

复方有效成分的多靶性
,

有时用单一的动物

模型不能完全反映复方疗效时
,

应同时采用

多个动物模型进行跟踪筛选
,

以保证最大限

度地反映复方的全面疗效
,

不发生漏筛现象
,
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分离鉴定出复方应用过程中全部的有效成

分
。

还可根据这些有效成分在复方有关单味

药中的含量或有效成分的前体在单味药中的

含量进行配比
,

在动物模型上进行实验
,

并和

复方药理实验结果比较
,

确定研究出的有效

成分是否全面反映中药复方的药效
。

3 重点进行几种常用中药复方的研究
,

力争

打人国际市场

我国是中药的发源地
,

几千年来中药为

中华民族的繁衍生息起到 了不可估量的作

用
,

同时也为提高世界各国人 民的健康水平

做出了一定的贡献
。

但由于中药的科学研究

和技术水平较落后
,

影响了中药在国 内外市

场的销售
,

特别是影响中药在 国际市场的占

有份额
。

为了尽快改变这种不利局面
,

尽快将

中药打入国际市场
。

在现有工作的基础上
,

我

们应该选择几个在国 内外有较大影响
、

疗效

确切
、

使用方便
、

药味相对简单的代表性中药

复方为研究对象
,

按国际规范进行全面研究
。

在这个过程中有效成分的研究应该得到足够

的重视
,

按前述方法投入力量
,

经过努力应使

复方的有效成分基本搞清楚
。

在此基础上
,

重

点进行组成复方药材的基础研究
,

制剂及工

艺的研究
,

质量标准的研究
,

药效学和毒理学

的研究
。

在整个研究过程中
,

要将各项研究内

容和有效成分紧密结合
,

应以有效成分这个

药效作用最根本的物质基础作为科学依据
,

阐明各项研究内容的结论
。

为了与国际接轨
,

我们不仅对复方制剂中有效成分进行研究
,

还要对其中无效的化学成分进行系统研究
,

分离和确定这些化学成分的结构
,

并进行毒

理学试验
,

评价其安全性
。

这样
,

我们就能把

复方制剂中的有效成分
,

其它化学成分及以

有效成分为依据制定的质量标准全部讲清

楚
。

只有通过这样的系统研究
,

中药才能真正

地得到 国际上的承认
,

才能打消国际上对中

药存在的疑虑和偏见
,

使中药真正地走向世

界
。
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