




社会医学”模式转变，人们更加重视预防、保健、治疗、康复相结心理

本章主要介绍天然药物化学研究的内容、目的和学习的意义；简述天然药物化学

研究概况；重点介绍天然药物中存在的一般化学成分。本章学习要点为：

掌握天然药物化学研究的内容、目的和学习的意义；

掌握天然药物化学的概念及相关名词；

了解天然药物化学研究概况及研究进展；

熟悉天然药物中一般化学成分的基本结构、溶解性及特性。

应用中药防治疾病在我国已有两千多年的历史，尤其一些老年人或患有慢性疾病

的患者，许多人愿服用中药制剂。那么中药防治疾病的物质基础是什么？这些物质具

有什么样的化学结构和性质？它们的制备原理、贮存保管注意事项及鉴别方法等，这

些问题就是本学科所要研究的内容。随着社会科学的发展，人类医学模式已由“生物

医学”向“生物

合的模式，尤其在临床实践中人们逐步认识到化学药物毒副作用大，药源性疾患逐渐

增多，而天然药物毒副作用小，特别是对那些疑难杂症，中医药更有其独特效果。当

前，应用天然药物防治疾病已受到世界各国的普遍关注。让我们为探究天然药物中的

有效成分及制备原理，为获得更多维护人类健康的知识，为加速实现我国中药现代化，

开始本课程的学习。

天然药物化学是研究天然药物化学成分的一门学科。天然药物是药物的重要组成部分，主

要来源于植物、动物、矿物、微生物及海洋生物等，并以植物来源为主。天然药物资源种类约有一

万余种，我国目前应用的天然药物有五六千种，常用的天然药物约七八百种。人类自古以来，在

与自然界的抗衡中，为了求得生存，尝试着自然界中的各种物质，逐渐积累并不断总结出了运用

天然药物治疗疾病的丰富经验。在我国，天然药物又称为中草药，中草药防病治病已有数千年历

史，它与中医形成了具有一定特色的医疗体系，是中华民族文化的宝贵财富。
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第一节　　天然药物化学研究的内容和目的

（一）去粗取精，改进剂型，实现中药现代化

天然药物化学是应用现代化学理论、方法与技术研究天然药物中化学成分的学科。其研究

内容主要包括：天然药物中各类化学成分的结构类型、理化性质、提取分离的方法与技术以及各

类型化学成分的结构鉴定等知识。此外还研究天然药物活性成分结构修饰的技术路线，并对中

药制剂进行分析。

天然药物中往往含有多种乃至上百种化学成分，其中某些化学成分经药理实验证明具有生

物活性，并且在临床上可防治疾病，即具有医疗价值，通常称为有效成分或活性成分，无生物活性

的则称为无效成分。有效成分在化学上能用分子式和结构式表示，是具有一定物理常数的单体

化合物。而具有生物活性的混合成分称为有效部位。

天然药物防治疾病的物质基础是其所含有的活性成分，通常一种天然药物往往含有多种有

效成分，故可有多种临床用途。例如天然药物鸦片中就含有多种不同临床用途的生物活性成分：

吗啡（ ）具有强的解痉作用，而可待因）生物碱具有显著的镇痛作用，罂粟碱（

、伪麻黄碱（）具有显著的止咳作用；又如麻黄中含有麻黄碱（

）等多种有机胺类生物碱，其中麻黄碱具有平喘、解痉作用，而伪麻黄碱则有升压、利尿

作用，麻黄中除含有麻黄碱等有效成分外，还含有挥发油、淀粉、树脂、叶绿素、纤维素、草酸钙等

其他成分。

具有明显抑制实验

一般认为天然药物中的蛋白质、多糖、淀粉、树脂、叶绿素、纤维素等成分是无效成分或者杂

质。但根据临床用途不同，有时有效与无效的划分是相对的，如大黄中含有蒽醌苷及鞣质等活性

成分，其中蒽醌苷具致泻作用，鞣质具收敛作用，当临床上用其发挥致泻作用时，鞣质视为杂质而

被除去。但在中药地榆、五倍子中鞣质则被认为是有效成分。另外随着科学技术的发展，对天然

药物中活性成分的不断开发，原来认为无生物活性的化合物，如一些脂肪、蛋白质、多糖、无机元

素等，有的现已被证明具有生物活性。如多糖类成分，以往在提取分离中多被视为无效成分而除

去，但近年来研究发现黄芪多糖可提高人体的免疫功能；香菇多糖（

动物肿瘤生长的作用。因此，要真实反映天然药物在临床上的生物活性，必须对天然药物有效成

分进行全面系统地研究。研究天然药物有效成分有以下几方面的意义和目的。

药物剂型对临床疗效有着重要的影响，制剂的有效性、安全性、合理性，反映了医药水平和用

药效果。天然药物传统的制备方法大多用水煎或用酒浸泡来提出有效成分，一般用原药粉直接

制成各种剂型，如汤剂、丸剂、散剂等，这些剂型无效成分掺杂较多，常常是服用量大、疗效较低，

且携带不便。传统剂型已不能完全适应现代医学防治疾病的需要。现代医学要求必须研究中药

的有效成分，即根据药材中有效成分（或部位）的溶解性及其他特殊性能，经现代科学技术进行提

取分离，去粗取精，有目标地寻找活性单体，将有效成分（或部位）用新技术加工成现代药物剂型，

如注射剂、口服剂、滴丸剂、冲剂、胶囊剂等。可降低服药量，减少毒、副作用，提高药物生物利用

度，进而提高临床疗效，实现中药现代化。从天然药物中提取有效成分并制成制剂的例子很多，



（二）为天然药物的采集、贮藏提供科学依据

月

（三）合理炮制，控制天然药物及其制剂的质量

例如，从青蒿中分得的青蒿素，经结构改造后，已制成油溶性（蒿甲醚）和水溶性（青蒿琥珀酸单

酯）等多种剂型，是我国研制开发的一种新型抗疟疾药物；从爵床科穿心莲属植物一见喜中分离

出的穿心莲内酯，已制成水溶性注射剂，在临床上具有较强的抗炎活性。从有效部位或标准提取

物中生产药品的例子，如抗菌作用很好的中药“银黄注射液”是从金银花（主要有效成分是绿原

酸）和黄芩（主要有效成分是黄芩苷）两味中药中提取的有效部位加工而成的制剂。

，有些甚微，如抗癌药长春花中含有的长

万），长春新碱为

天然药物中的有效成分，大多含量低，一般小于

春碱为 万）。因此必须改进传统剂型，使之达到三小（剂量小、体

积小、毒性小）、三效（高效、速效、特效）。从而使其携带、服用方便。

月中旬至

天然药物中有效成分的含量常受该药材的产地、采收季节、加工方法及贮藏条件等诸多因素

的影响，制剂的质量及临床疗效也随有效成分的变化而改变。例如，曼陀罗中的生物碱，早晨叶

片中含量最高，傍晚根中含量最高；麻黄中的麻黄碱在春季含量较低，从夏季至秋季含量逐渐增

高，到九月份，含量至顶峰，随后含量又逐渐降低；青蒿抗疟有效成分青蒿素，在

中旬花前盛叶期含量最高。

天然药物在贮藏过程中，其有效成分的含量常受温度、日光、空气及微生物等环境的影响，必

须了解天然药物中各类化学成分的结构及理化性质，并根据其特性选择合适的贮藏保管条件。

例如含有脂肪油、挥发油类成分的药材，置较高温度下，易发生“泛油”现象，并氧化变质，所以应

贮藏于阴凉处。仅以天然药物的质量为标准，不以有效成分的含量为依据，可导致药理学、药效

学和临床研究的不正确结论。因此，根据天然药物中有效成分的理化性质，进行合理采集和选择

良好的贮藏环境至关重要。

中药炮制是中药学传统制药技术，药材经炮制后，由于加热、水浸及酒、醋、药汁等辅料的处

理，使药材的药性、气味及理化性质等产生不同程度的变化，以达到增强疗效，降低毒、副作用，便

于加工贮藏及易于制剂和服用等目的。如中药草乌中含剧毒成分乌头碱，药材经高温处理后，可

使乌头碱水解成毒性小的乌头原碱，以降低草乌的毒性。另外某些药物经不同炮制方法可发挥

多方面疗效，例如，酒制大黄泻下作用减弱，清热、消炎、活血化瘀作用增强；蜜制大黄适用于老年

体弱的便秘；大黄炭适用于体内出血；石灰制大黄则适用于外伤出血；醋制大黄特别适用于活血

化瘀。但传统炮制法往往没有客观一致的标准，如炒黄、炒焦等只是根据操作人常年的工作经验

来判断，所得炮制品的质量难以规范。只有在清楚中药有效成分的基础上，用现代实验技术和方

法对其进行定性定量分析，才能有效地控制炮制品的规格质量。

研究中药炮制前后化学成分的变化，有助于阐明炮制原理，改进和完善传统炮制方法和技

术。例如，醋制元胡是根据其镇痛有效成分生物碱在酸性环境下成盐易于煎出的原理；何首乌生

品有润肠、解疮毒作用，而制品则有补肝益肾作用。这是由于生首乌中含有具致泻作用的蒽醌

苷，而制首乌中蒽醌苷水解成为游离蒽醌衍生物，故无泻下作用；生首乌的含糖量为 ，而制



（四）开辟药源，降低成本

。成分分析阐明了何首乌的炮制原理。又如抗菌消炎药黄芩，其传统首乌的含糖量为

炮制方法有冷浸和蒸煮两种，经对这两种炮制产品研究发现，其抗菌消炎有效成分黄芩苷的含量

有明显不同，分析原因为：黄芩冷浸炮制时，黄芩苷易被存在于同一植物体内的共存酶水解成苷

元黄芩素，导致抗菌活性下降，并且黄芩素因具邻位酚羟基易氧化为醌式结构而显绿色；而黄芩

蒸煮炮制时，快速加热可破坏其共存酶的活性，防止黄芩苷酶解，使药材保持黄色，疗效不变。成

分分析结果与药理活性实验结果相符，同时也为传统的论点“黄芩应以黄为佳”提供了科学的理

论依据。

和金银花中绿原酸

研究天然药物中的有效成分，根据其理化性质进行合理炮制或以有效成分为对照品，对药材

进行定性和定量测定，可有效地控制天然药物及其制剂的质量，确保临床疗效，如上述“银黄注射

液”可用紫外分光光度法或高效液相色谱法测定黄芩中黄芩苷

）的含量，以控制注射剂的质量。

天然药物中的有效成分决定了其药用价值，若药源缺乏，可根据此天然药物中有效成分的化

学结构和理化性质，分析、寻找其近缘植物或其他动植物中或同一植物的不同部位是否也含有此

类成分，从而开辟和扩大药源。例如，抗菌消炎有效成分小檗碱（即黄连素），最初是从毛茛科植

物黄连中分离得到，但黄连生长缓慢而资源有限，供不应求。根据小檗碱理化特性，经寻找发现

小檗属的三颗针，防己科的古山龙，芸香科的黄柏等植物中也含有此成分，开辟了提取小檗碱的

广阔药源，从而使该类有效成分的成本有所降低，目前三颗针、黄柏已成为提取小檗碱的主要原

料。又如通过对人参不同部位进行有效成分测定，发现在人参根中含有的有效成分人参皂苷，在

人参茎、叶中也含量丰富。由此提示对同一植物不同部位有效成分的研究，可更合理地使用药

材，扩大药源。

对天然药物化学成分进行研究，有利于探寻药用植物之间的亲缘关系，并为开发新的药物资

源提供科学依据。近年来提出的化学植物分类学，就是依据植物化学成分来进行分类的，是植物

研究的一个发展方向，另外从植物的代谢产物（化学成分）的分布规律，研究植物的自然分类系统

也是一个新课题。近年来有关这方面研究的文献很多，研究的范围也越来越广。

在明确天然药物中有效成分的结构及性质的基础上，运用现代科学技术观察该成分在人体

内的吸收、分布和排泄过程，进一步研究有效成分化学结构、理化性质与生物活性之间的关系，可

（五）探索中药防病、治病原理



（六）改造结构，化学合成

阐明中药防治疾病的作用原理。以往用传统剂型研究天然药物作用原理，虽然也能在药理或临

床上探索天然药物对机体的作用机理，但由于各种成分之间的相互影响，各种成分的含量也不稳

定，最终很难得出明确的结果，同时由于其有效成分不明确，也就难以从分子水平测定药物在机

体内的吸收、分布和排泄。若分离出有效成分，就可以研究其化学结构与疗效和毒性之间的关

系，结果明确可靠。如名贵中药人参，具有滋补强壮、安神益智、生津、补气之功效，为探明其有效

成分作用机制，用现代提取分离技术，从人参提取物中分离出人参皂苷、多糖等其他成分，经药理

活性实验，显示该类成分具有促进血清、肝脏、骨髓等部位中核糖核酸、脱氧核糖核酸、蛋白质、脂

质和糖的生物合成作用，并能提高机体的免疫能力。

；苦杏仁镇咳的有效成分是苦杏仁苷；甘草解毒有

。这些有效成分发挥复合及协同作用，从而发挥了麻黄汤

中药主要以复方用药，复方中所含有的多种有效成分，是临床上发挥多种疗效的物质基础。

如麻黄汤中含麻黄、桂枝、杏仁、甘草。现已知麻黄平喘的有效成分是麻黄碱；桂枝挥发油中的镇

痛、解热有效成分是桂皮醛

效成分是甘草酸（

治疗头项强痛、恶寒、发热、咳嗽等功效。中药复方的作用机制非常复杂，尚有很多问题需要深入

探索，如复方的实验设计、病理模型、药理指标及化学成分之间的变化等等。目前，我国已启动了

多项中药复方研究课题，在阐明中药防治疾病的作用机制上将会有更大的突破。

开发天然药物有效成分的另一途径，是将有效成分的化学结构作为合成现代药物的先导化

合物，进行人工合成和结构改造，研制高效低毒的更为理想的合成药物，以扩大药源。至今人工

合成生产天然药物有效成分的例子很多，如咖啡中的有效成分咖啡碱（

合成方法大量生产。再如麻黄中的麻黄碱，洋金花中的阿托品，天麻中的天麻苷，茶叶中的咖啡

，黄连中的小檗碱，紫杉中的紫杉醇等主要有效成分，

花中的抗癌活性成分长春碱（ ，简称

呤具有

）目前已采用人工

因，川芎中的川芎嗪

都已用人工合成或半合成的方法获得。

嘌在修饰有效成分部分结构，开发高效低毒新药物方面取得的进展有：香菇中的香菇

高

降低胆固醇的生物活性，若将香菇嘌呤分子中的羧基转变为酯的结构，其降低胆固醇的活性可提

倍；哌替啶为吗啡镇痛作用的合成代用品，它既保留了吗啡镇痛有效的结构部分，又比吗啡

的成瘾性小得多；植物古柯叶中的有效成分古柯碱（

性较大，久用易成瘾，以古柯碱为先导化合物进行结构改造，合成了普鲁卡因（

虽有很强的局部麻醉作用，但是毒

，不但结

，简称

构较古柯碱简单，毒性也远远降低，成为目前临床广泛使用的局部麻醉药物；另外，天然药物长春

）和长春新碱（醛基长春碱，

，在原植物中含量分别为十万分之四和百万分之一，其中长春碱的抗癌活性较低且毒性较

大，而长春新碱疗效强且毒性低，长春新碱可用于治疗小儿白血病，临床用量只有长春碱的

据此可采用控制性氧化反应，将长春碱转变为醛基长春碱，而应用于临床。

我国天然药物资源极为丰富，天然药物化学研究的领域是多方面的，许多问题还需要我们探

索和研究。只有充分利用各种学科的新成就，建立各种新方法，才能加速前进的步伐，使天然药

物化学更好地为人类健康服务。
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第二节　　天然药物化学研究概况

据史料记载，从天然药物中提取活性成分始于 世纪，第一个天然活性成分是 年由德

国药师塞图尔（ ）从阿片中提取的吗啡碱，此后的 多年中从天然药物中相继发掘了

大量的天然活性成分，如吐根碱（ 、奎宁（ 、马钱子碱（ 、咖啡因、阿托

、洋地黄毒苷品（ 、毒毛旋花子苷 ）等，以生物碱居多，都具

有显著的生物活性，多数至今仍用作药物。天然药物化学的发展经历了约 年的历史，早年由

于提取、分离及分析方法落后，单体成分的分离、纯化只能用分馏及重结晶等技术，所以发展速度

缓慢。近

、气相色谱等。同时，红外光谱、核磁

年得以全合成成

多年中仅发现 种新生物碱， 年的

年间发现新生物碱年的 种，又比前十年超出

年代才着手运用近代化学方法研究天然药物，最初研究麻黄素，进

作用于中枢神经的药物：山莨菪碱（

年来，随着现代科学的发展，新技术的应用，天然药物化学的研究得到了迅速发展，

、高效液相色谱（

各种色谱技术先后应用于天然药物化学成分的分离、分析研究中，已由常规柱色谱发展到快速低

压色谱、逆流液滴分溶色谱（

共振谱、质谱等波谱新技术的应用，使化学成分的结构研究工作趋向微量、快速和准确。从而使

微量天然新化合物的分离纯化简便易行。新技术的兴起使研究天然药物化学成分的周期大大缩

短。如 年才阐明其化学结构，年从阿片中提取得到吗啡碱以后，

年的时间；而镇静降压活性成分利

年就已人工合成，前后只用了几年的时间。另血平，

功，从吗啡的分离、纯化，到结构确定至人工合成共用了近

年从萝芙木中分离、确定结构，到

年以前

种，而

外再以生物碱类成分为例，

年间发现新生物碱

万多种。此外研究工作的深度与广度也得到拓了 倍之多。目前，生物碱类成分总数已达到

展，机体内源性生物活性物质，微量、水溶性及大分子等过去难以提取纯化的物质均已进入研究

阶段。

世纪我国科学家在

、芦丁（ 、山道

行了异构体分离、盐类制备及药理实验等方面的研究，使麻黄碱成为世界性常用药物。近半个世

、加兰他敏（

、咖啡因等天然药物。并从延胡索中发现了天然的延胡索乙素（消旋四氢掌叶防己

年用化学降解等方法，从粉防己中分离并证明了防己诺林碱和粉防己碱的结构；对过

、阿托品、秋水仙碱、地高辛（

）等也先后研制投产，薯蓣皂苷元的工业生产及其资源开发研究更取得了巨大的成

就，不仅保证了国内需要，还可大量出口。

，及从长世纪 年代，国外科学家先后从印度萝芙木中获得降压成分利血平（

民间植物药和植物成分研究的重新重视。据不完全统计，迄今已对

春花中获得抗癌活性成分长春碱和长春新碱，发现这两个很有价值的药物，引起了国际科学界对

余种中药进行了较系统

余种有生物活性的单体化合物，其中近的化学药理研究，发现了

樟柳碱（

种已开发成为新药，广

）均为泛用于临床。例如，

）有镇痛、安定、催眠、肌松等神经药理作用。

胆碱受体阻滞剂，山莨菪碱用于抢救各种中毒性休克，樟柳碱用于治疗血管性神经性头痛；罗痛

抗癌药：高三尖杉酯碱对急性粒细定（

胞白血病有较好治疗效果；从中国紫杉中分离得到了高纯度的紫杉醇，临床上用于治疗卵巢癌、

纪以来，我国陆续生产了麻黄素、小檗碱（

年（

碱）

去依赖进口的去乙酰毛花洋地黄苷丙（西地兰，



等成分对风湿性关节炎、系统性红斑狼疮等自身免疫性疾病有独特治疗作

在全世界推广。

种，矿物类药

）作为治疗消化道癌、肺癌等的新药，已乳腺癌、食管癌；羟基喜树碱（

心、脑血管药物：蝙蝠葛碱（ ）对

、丹酚酸

抗心率失常；芹菜甲素（

局部脑缺血有明显改善作用；丹参中的水溶性成分丹酚酸 等有显著的抗、丹酚酸

作用于肝脏的药物：从北五味子分离得到的五味子丙素（脑缺血、抗血栓、脑保护等作用。

作用于免疫系统的药物：灵芝多糖能使免疫有较强的降血清谷丙转氨酶的作用。

抑制剂、抗肿瘤药引起的免疫功能抑制和衰老所致的免疫功能障碍明显恢复；临床研究已肯定雷

公藤甲素（

用 。

抗疟疾药：青蒿素（

抗生育药：天花粉蛋白用于中期孕妇引产，与前列腺素合用可用于抗早孕；棉酚是新型男

性不育化合物。 及其衍生物对脑型疟疾效果显著，且作用快、

抗老年痴呆药：人参皂苷

和

毒性低，是国际公认的从天然药物中发掘出的抗疟疾良药。

，有抗细胞凋亡作用，能改善记忆。

年从美国、墨西哥、巴基斯坦、西班美国国立肿瘤研究所和国立肿瘤化疗服务中心自

个科的植物。

牙、捷克斯洛伐克、土耳其、乌拉圭等国家的植物中大量筛选抗癌活性成分，并总结出五类最有希

望的抗癌活性成分（大环化合物、生物碱、二萜、木脂素、苦木素类）和最有希望的

筛选中还发现一些菌类植物和禾本科植物的多糖化合物，对实验动物肿瘤具有很好的抑制生长

的作用。日本对一系列植物药的提取物进行了抗癌活性筛选，发现近百种植物药提取物

，并发现一些中药对癌细胞和正常细胞的细胞培养对人宫颈癌细胞培养的抑制率超过

具有明显的选择性毒性。

种，动物类药有中国的天然药物资源极为丰富，据统计植物类药有

有 种。我国海域辽阔，生物物种丰富，近年来，在海洋生物中发现了多肽类、大环聚酯类、萜

类、聚醚类等两千多种具生物活性的化合物，从中发现了一批重要的抗癌、抗病毒活性物质，显示

出海洋药物利用的广阔前景；我国约有 种苔藓植物，近年来的研究发现，苔藓中具有大量的

抗真菌、抑制肿瘤生长等活性的结构新颖的化合物。地区、民间药用资源是我国中药的宝库之

一，积累了不少天然药物用药经验，深入研究其活性成分，极有可能发现治疗疑难病症的新药。

随着生命科学的进步，许多内源性生物活性物质不断揭示出来。在此基础上，人们运用新的生物

活性测试体系进行广泛筛选，还将会发现更多的新的天然药物。随着中国加入 ，国家、地

区、民族间交流日益增强，科学技术与医药实践不断进步和发展，由此而加速的中药现代化进程，

将使天然药物的品种和数目不断扩大。

新药研究是多学科合作的系统工程，天然药物化学与分析化学、药物化学、生药学、分子生物

学、生物工程、微生物学、药理学、药物分析等学科均有密切的联系，其发展依赖于相关学科的理

论、方法和技术，各学科相互依存，共同发展。

天然药物化学的发展实践证明了天然传统药物历来就是创新药物研究开发的重要源泉。天

然药物化学的研究为新药开发提供了多样性的化学物质基础，结合现代分离、分析技术和新设备

的开发，天然药物化学的研究工作必将迅猛发展，为促进人类的健康事业作出贡献。

天然药物中的化学成分颇为复杂，通常含有糖类、氨基酸、蛋白质、酶、油脂、蜡、树脂、鞣质、

第三节　　天然药物中各类化学成分简介



一、有机酸

有机酸（

色素、无机盐等，有的还含有生物碱、苷类、挥发油、有机酸、维生素等。其中生物碱、苷类、挥发

油、有机酸和氨基酸等多具有明显的生物活性，是天然药物中的有效成分。而糖类、树脂、鞣质、

蜡等，一般临床用途不大，通常视为无效成分，但在提取有效成分或制备制剂时，往往必须考虑到

它们的存在和影响。因为药材中若含有多糖类（淀粉、黏液质等），通常在加热提取时易糊化，且

不易过滤；制剂中若含有蛋白质，贮藏时易腐败或产生沉淀等。现将本教材中未列入专章介绍的

各类化学成分及其理化特性简要介绍如下。

是指分子结构中具有羧基（

等状态存

）的一类酸性有机化合物（不包括

氨基酸）。其广泛分布于植物界，是植物体中糖类生化分解的中间产物，该类成分通常聚积于细

胞内，参与植物的新陈代谢，也是果实中酸味的来源。所以具有酸味的果实中有机酸含量一般较

高。在植物体中有机酸一般与钾、钠、钙、镁等阳离子或生物碱结合成盐、脂肪、蜡、

在，部分以游离状态存在。

有机酸按结构可分为脂肪酸、芳香酸等；按官能团可分为饱和酸、不饱和酸、羟基酸或酚酸、

酮酸等；按羧基数目多少可分为单羧基酸（阿魏酸、抗坏血酸等）、二羧基酸（琥珀酸、苹果酸、草酸

等）、三羧基酸（柠檬酸、乌头酸）等。

天然药物中以有机酸作为活性有效成分的药物，如抗坏血酸（维生素 ）是人体不可缺少的

成分；水杨酸有解热镇痛作用；缬草酸有镇静作用；大枫子油中的脂肪酸是治疗麻风病的有效成

分；土槿皮中的土槿皮酸具有抗真菌作用；咖啡酸有较好的止血作用；茵陈中的氯原酸有抗菌、利

胆、升高白血球等作用。

有机酸具有一般羧酸的性质，八个碳以下的低级脂肪酸及不饱和脂肪酸常温时多为液体。

有机酸的溶解度与结构有关，在水中的溶解度随有机酸分子中极性基团（如羧基、羟基等）的增加

而增大。一般有机酸能溶于乙醇或乙醚等有机溶剂，但难溶或不溶于石油醚。有机酸显酸性，能

与碱金属、碱土金属结合成盐，其一价金属盐易溶于水，而二价或三价金属盐较难溶于水，可利用

此性质从中药中提取分离有机酸。芳香族有机酸一般难溶于水，易溶于乙醇和乙醚，具有挥发

性，能随水蒸气蒸馏，可用水蒸气蒸馏法分离。游离状态的有机酸，可用有机溶剂直接提取。有

机酸对金属容器有一定的腐蚀性，在制备含有机酸较多的天然药物时，不宜采用金属容器，以防

容器被腐蚀，导致制剂变色、变味。

鞣质（ 又称单宁或鞣酸（ ，是存在于植物中的一类相对分子质量较大、较

二、鞣质



（一）鞣质的结构及分类

（二）鞣质的理化性质

复杂的多元酚类化合物。因其可与蛋白质结合成不溶于水的沉淀，即能与生兽皮中的蛋白质结

合而形成致密、柔韧、不易腐败又难以透水的皮革，所以称为鞣质。

鞣质广泛分布于植物界，一般多年生草本植物的根、茎、叶、树皮及果实中含量较高。鞣质具

有收敛、止血作用，内服可治疗胃肠道出血、腹泻等病症，外用于灼伤、创伤的创面，可使创面表面

渗出物中的蛋白质凝固，形成痂膜，防止细菌感染，保护创面，也可用作生物碱及重金属的化学解

毒剂。

根据鞣质的化学结构，一般分为可水解鞣质和缩合鞣质两大类。

可水解鞣质的结构中具酯键和苷键，易被酸、碱、酶或水煮沸所水解，而失去鞣质的特性。水

解产物主要有酚酸类和糖或多元醇。天然药物五倍子、大黄、地榆、石榴皮及桉叶中含有此类

鞣质。

缩合鞣质的化学结构较为复杂，为黄酮醇类化合物的多聚合物，一般由多个儿茶素（黄烷

一醇）聚合而成，即儿茶素苯核之间通过碳一碳键相连，不具有酯键和苷键，所以用酸处理或久置

均不能水解，但可缩合为高分子不溶于水的产物“鞣红”

自然界中的缩合鞣质比可水解鞣质分布得更广泛，天然药物中以鞣质作为有效成分的，大多

数属于此类，如儿茶、虎杖、槟榔、桂皮、橘皮、钩藤等均含有缩合鞣质。地榆中除含有可水解鞣质

外还同时含有缩合鞣质。

性状　　多为无定形粉末，具有吸潮性，味涩。

溶解性　　可溶于水、乙醇、丙酮、乙酸乙酯等极性较大的有机溶剂，不溶于无水乙醚、氯

仿、苯等极性较小的有机溶剂，可溶于乙醚和乙醇的混合溶剂。

还原性　　鞣质为强的还原剂，制剂时其水溶液特别是碱性水溶液易氧化使溶液颜色变

深，或缩合产生“鞣红”沉淀，或与有效成分结合形成沉淀，这也是制剂在灭菌及贮存过程中变混

浊和析出沉淀以及久置变色的一个重要原因，故在制剂过程中，一般视为杂质除去。

与蛋白质作用　　鞣质能与蛋白质形成不溶性鞣酸蛋白，蛋白质中的酰氨结构与鞣质分子

中的酚羟基发生氢键缔合，产生大分子的鞣酸蛋白。利用此性质可除去药液中的鞣质。若注射

液中含有一定量的鞣质，肌肉注射后可引起局部组织产生硬结、造成疼痛或使组织坏死，静脉注

射甚至可致凝血。
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与重金属盐作用　　鞣质的水溶液能与重金属盐（如醋酸铅）反应生成不溶性沉淀。

与三氯化铁的作用　　　　鞣质的水溶液可与三氯化铁反应生成绿黑或蓝黑色溶液或沉淀。

所以提取含有鞣质的中药时不能用铁制容器。

与生物碱的作用　　鞣质的水溶液可与生物碱反应生成不溶或难溶性沉淀，所以可作为生

物碱的沉淀试剂。据此临床上常将鞣质作为生物碱或重金属中毒的解毒剂。

可水解鞣质与缩合鞣质的鉴别方法　　　　可水解鞣质与缩合鞣质可用以下几种方法作初步

鉴别，见表

咖啡碱或吡啶等）水溶液至沉淀

的水提取液，加

明胶沉淀法　　利用蛋白质与鞣质在水溶液中形成鞣酸蛋白的原理除去鞣质。天然药物

倍乙醇，使

过量明胶沉淀，然后滤去沉淀。如果过量明胶尚未除尽，可将滤液浓缩后，再用乙醇沉淀一次。

也可以将加明胶沉淀后的混悬液，于水浴上加热，不断搅拌，沉淀逐渐凝结，将上清液倾出，减压

浓缩，再按前述方法除去过量明胶。

生物碱沉淀法　　药材的水提取液，加入生物碱（如

完全，过滤，滤液碱化后用氯仿振摇萃取，以除去滤液中过量的生物碱。其水层即为除去鞣质的

质生成的沉淀置空气中自然干燥或低温烘干，磨细，热溶于

药液（注意水溶液中其他成分能否被氯仿提出）。沉淀中的生物碱和鞣质可回收，将生物碱与鞣

甲醇中，用氯仿振摇萃

取，生物碱进入氯仿层。也可采用索氏提取器，以氯仿抽提生物碱。

醋酸铅沉淀法　　醋酸铅分为中性醋酸铅和碱式醋酸铅，中性醋酸铅可与酸性或酚性物质

结合成不溶性铅盐，因此可沉淀有机酸、蛋白质、氨基酸、黏液质、鞣质、酸性皂苷、树脂、部分黄酮

苷等。碱式醋酸铅沉淀范围更广，除上述能沉淀的物质外，还可沉淀某些苷类、糖类及一些生物

碱等碱性物质。

用醋酸铅沉淀法除鞣质的同时也除去了其他一些成分（或杂质），因此在应用时要注意其他

成分的损失。

石灰法　　在天然药物水提取液中加入氢氧化钙，鞣质可与钙离子结合产生沉淀，过滤即

可。或在提取前将药材拌入石灰乳，使鞣质与钙结合成不溶性化合物，再选用适宜的溶剂提出有

效成分，而鞣质留在药渣中，不被提出。

以上能与鞣质生成沉淀或产生颜色变化的试剂，均可用于鞣质的鉴别。

（ 三 ） 除 去 鞣 质 的 方 法

根据鞣质的理化性质，归纳出以下几种除去中药制剂中鞣质的常用方法。

明胶水溶液，至沉淀完全，过滤，滤液减压浓缩至小体积，加

可水解鞣质与缩合鞣质的鉴别表



四、树脂

除鞣质的方法很多，除以上介绍的几种方法外，还有聚酰胺法、氨水沉淀法等，无论哪一种方

法都应根据具体的制剂要求来选择。

三、植物色素

的原料。近年来研究发现胡生素

植物色素是指普遍分布于植物界的有色物质，如叶绿素类、叶黄素类、胡萝卜素类、黄酮类及

醌类化合物等。

高等植物中的叶绿素，是绿色植物进行光合作用的主要物质。植物的地上部分，所呈现出的

绿色，就反映了叶绿素的存在。叶绿素的基本骨架是四个吡咯以四个亚甲基连接成环状的一类

卟啉类结构。叶绿素的衍生物具有抗菌、消炎等功效，可防治贫血、溃疡、微生物感染及口腔疾病

等，因此放入牙膏中，具有除臭效果，亦可用于烧、烫伤软膏中。

个异戊二烯分

胡萝卜素类几乎存在于整个植物界，是重要天然色素之一，如胡萝卜根、南瓜、橘属植物的果

皮中含有大量的胡萝卜素，在绿色植物的叶片中也广泛分布。胡萝卜素是由

的前体，服用后在人体内转变为维

，可用于防治维生素 、维生素

子组成的多萜烯类（共轭多烯）化合物。胡萝卜素是维生素

缺乏症，也是合成维生素

萝卜素具有抗氧化、防治肿瘤及增强免疫等新的生物活性。

按色素的溶解性质，通常将色素分为水溶性色素和脂溶性色素。

水溶性色素　　常以溶解状态存在于植物花瓣的细胞液中。主要为黄酮衍生物，如花色

素、花黄素等。该类色素可溶于水、乙醇，不溶于乙醚、氯仿等小极性有机溶剂。

脂溶性色素　　主要存在于植物根（胡萝卜）、叶、果实及黄色花冠中。如叶绿素、叶黄素、

胡萝卜素等。脂溶性色素不溶于水，难溶于甲醇、乙醇，易溶于小极性有机溶剂及脂肪油中。但

叶绿素和叶黄素可溶于乙醇。

树脂是植物在生长时期产生（或受伤后分泌）的一类化学成分复杂的混合物。常与挥发油、

树胶、有机酸等混合存在。与挥发油混合存在的称为油树脂，如松油脂；与树胶混合存在的称为

胶树脂，如藤黄；与有机酸共存的称为香树脂，如安息香；与糖结合成苷而存在的称为糖树脂，如

牵牛子树脂；若树脂与挥发油和树胶同时混存的称为油胶树脂，如阿魏；不含或含少量其他成分

的树脂称为单树脂，如松香、血竭等。树脂主要分布于松柏科、豆科、伞形科及安息香科等植物的

树脂道中。

树脂在医疗和化学工业上有一定的用途。如藤黄是一种缓泻药，也是黄色染料；牵牛子树脂

可用作泻药，外用可杀菌、防腐；阿魏有镇静祛风、镇痛祛痰功效；乳香、没药有兴奋、活血、收敛、防

腐作用，用于局部抗感染及活血；松香常被用作硬膏剂的原料；血竭可治疗跌打损伤，疮疡不敛等。

萜、三萜衍生物等，其主要为萜类的氧化产物。根

（一 ） 树 脂 的 化 学 组 成 及 分 类

树脂的组成成分主要为脂肪族，芳香族，



五、氨基酸、蛋白质和酶

（一）氨基酸

）是广泛存在于动植物体内的一类含氮有机化合物，它的分子中同时含氨基酸

）两个官能团，因此将其看成是氨基取代的羧酸，称为氨基酸。有氨基（ ）和羧基（

据树脂的化学组成，通常将其分为酸类、醇类、酯类和烃类。

树脂酸类　　主要为二萜酸、三萜酸及其衍生物，多为芳香酸（苯甲酸、水杨酸）。一般为游

离状态，具有酸和酚的化学性质。如乳香酸、没药酸等。

树脂醇类　　含有醇羟基和酚羟基，如没药萜醇、树脂鞣酚等，具有鞣质的性质。

树脂酯类　　树脂醇与树脂酸化合而成的酯，如松香酸。

树脂烃类　　属于氧化程度较小的中性树脂成分，结构中不含有酸、醇、醛、酮、酯等基团，

故性质稳定，类似于烃，如血竭树脂。

（二）树脂的一般性质

树脂多为无定形、有光泽的块状物，质脆易碎；受热时先变软而后熔融，最后成为黏稠的液状

物；燃烧时产生浓烟及明亮的火焰，火焰呈黑色（药膏状）。

树脂的密度一般大于水。其具有类似脂肪的性质，不溶于水和酸水，可溶于乙醇、乙醚、氯

仿等有机溶剂，松香可溶于石油醚。酸性树脂能溶于碱性水溶液中，加酸酸化又析出（用于除

杂质）。

的氨基酸，称蛋白质氨基酸，约有

动植物体内的氨基酸依其来源分为两类，一类由蛋白质水解而得，是构成生物有机体蛋白质

种。此类氨基酸中有十几种对动物的生长必不可少，其中大

部分已应用于临床，如精氨酸、谷氨酸用于治疗肝昏迷；组氨酸用于治疗胃及十二指肠溃疡和肝

炎；赖氨酸大量用于强化食品和饲料。天然药物半夏、天南星、地黄、垂盆草等植物中都发现有多

种蛋白质氨基酸。

另一类是从自然界中分离出来的游离氨基酸，称天然游离氨基酸，这类氨基酸现已发现有

余种，它们大部分是从微生物代谢产物、海洋生物及动植物体中分离而来，其中半数以上来

源于植物。很多天然游离氨基酸具有生物活性，如使君子果仁中的使君子氨酸（

，动物试验证明具有明显抑制血吸虫是驱蛔虫的有效成分；南瓜子中的南瓜子氨酸（

生长发育的作用。

氨基酸是没有挥发性的黏稠液体或结晶固体，固体熔点较高，多数没有确切的熔点，而是分

以上的有丙氨酸、精氨酸、甘氨解点。一般氨基酸易溶于水，难溶于有机溶剂。水溶性在

酸、丝氨酸、羟基脯氨酸等。

根据分子中氨基和羧基数目的不同，又将氨基酸分为中性氨基酸、酸性氨基酸和碱性氨基

酸。由于氨基酸分子中同时具有碱性的氨基和酸性的羧基，所以具有两性电解质性质，当溶液的



（二）蛋白质和酶

间。在等电点时，氨基酸的溶解度最小，根据这一性质可用电泳法分离氨基酸。

正电荷；在碱性溶液中，氨基酸上的

等电点是氨基酸的一个重要物理常数，不同的氨基酸有不同的等电点。中性氨基酸的等电

点在 左右，酸性氨基酸的等电点在 左右，碱性氨基酸的等电点在 之

蛋白质（ ）蛋白质是动、植物细胞的重要组成成分，细胞内除水外， 的物质

是蛋白质。蛋白质是由 多种 氨基酸通过肽链结合而成的一类高分子化合物，其分子常由

数百个氨基酸分子组成。蛋白质的结构主要取决于这

个氨基酸单位

苷键无效；苦杏仁酶则相反，可水解肪；麦芽糖酶可水解 苷键，对

变化时，溶液中的离子状态也发生变化，在酸性水溶液中氨基酸上的一 结合而带与

与 结合生成水而带负电荷。此时，若溶液中

通以电流，则酸性溶液中的氨基酸向阴极移动，而在碱性溶液中的氨基酸则向阳极移动，当溶液

就是该氨基酸的等电点。达到某一定值时，氨基酸不向任何电极移动，此时溶液的

多种氨基酸的排列次序（序列），即一个

）的多肽链状结构。若氨氨基酸的羧基与另一个氨基酸的氨基脱水缩合形成肽键（

基酸的个数在 的），一般称为蛋白质，低于以上（相对分子质量大于

的，常称为多肽。多肽性质比较稳定，不易变性，加热不凝固，并且由于相对分子质量比较小，能

透过半透膜。蛋白质在植物体内多以胶体溶液或糊粉粒形式作为营养成分贮存，供植物发芽、生

长的需要。因此，在植物的根、种子等器官中多含有蛋白质。

倍量乙醇，或加入鞣质、

大多数蛋白质能溶于水，有些需在弱酸、弱碱性溶液中才能溶解，不溶于有机溶剂，只有少数

蛋白质能溶于稀乙醇。蛋白质性质很不稳定，其水溶液加热或加入

苦味酸、硅钨酸等生物碱沉淀试剂，或加入醋酸铅等重金属盐类，均可使蛋白质产生不可逆的沉

淀反应，称为蛋白质的变性作用，沉淀的蛋白质称为变性蛋白质。在蛋白质水溶液中加入硫酸

铵、硫酸钠等盐类至饱和亦能使蛋白质析出沉淀，这种现象叫做盐析，用盐析所得的蛋白质不变

性，可用于蛋白质的提取和纯化。

天然药物中的蛋白质通常认为是无效成分（即作为杂质），在提取、分离有效成分时，常利用

蛋白质的变性原理将其除去。

酶 酶是一类具有催化效能的活性蛋白质，是生物体内生物化学反应的催化

剂。一切生物化学反应都是在酶的影响下进行的。酶的催化作用具有专属性，通常一种酶只能

催化某一种特定的反应，如蛋白酶仅使蛋白质水解；淀粉酶只能促使淀粉水解；脂肪酶只水解脂

苷键，对 苷键无效。

植物体中若含有苷类成分，往往也同时含有可水解该苷的酶，二者通常共存于同一组织不同的细

胞中，当细胞破裂，酶与苷接触，在温度和湿度适宜的情况下，即可使苷水解。因此在中药的提取

过程中，必须注意到酶的活性，除少数中药需要保存或利用酶的活性外，一般都要破坏酶的活性，

以防中药有效成分受到影响。酶属于蛋白质，具有与蛋白质相似的性质，能溶于水，在加热或用

强酸、强碱、乙醇等处理时，易变性凝固而失去活性。



六、天然药物化学成分的溶解性能

表 天然药物中一般化学成分的溶解性能

”表示难溶或部分溶解。”表示溶解，“ ”表示不溶，““

注：

表中各类成分的溶解性能是指较纯的成分在较纯的溶剂中的溶解性能。

的乙醇。乙醇溶剂通常是指浓度为

的活性蛋白质；苦瓜中含有降血糖的多肽类活性成分；番木瓜中的木瓜酶，可驱除肠内寄

在天然药物中，蛋白质和酶是普遍存在的一类化学成分，但作为有效成分应用于临床的却为

数不多。随着现代科学技术的发展，近年来研究发现许多植物中的蛋白质及某些酶具有生物活

性，如栝楼根中的抗原性植物蛋白，称为“天花粉素”，临床肌注用于中期引产，尚可治疗恶性葡萄

胎和绒癌，天花粉素还具有抗病毒活性及抑制艾滋病毒的作用；牛黄多肽具有收缩平滑肌和降低

血压的作用；蜂蜜毒和水蛭分泌的多肽类成分具抗凝血功能；多花紫茉莉和纪氏云实中含有抗肉

瘤

生虫；凤梨中的凤梨酶又称菠萝酶，具有消化蛋白质的作用，可抗水肿、抗炎，驱除肠道寄生虫。

天然药物中各种化学成分的类型很多，各类化学成分的溶解性能也不尽一致，一些大类化学

成分的溶解性能，将在以后各章节中详细讨论，现仅就天然药物中一般化学成分的溶解性能归纳

如下，见表

天然药物中某些成分能否溶于特定的溶剂，受很多因素的影响，如溶剂的量、加热时间、加热

温度及成分本身是否与其他成分共存等。溶剂用量加大，本来难溶的成分也可能被溶解出来；各

类成分共存可产生增溶或助溶现象；有些成分在植物体内以结合物形式存在，而改变了本身的溶

解性能等。例如游离的生物碱不溶于水，但生物碱在植物体内往往与有机酸结合，常以生物碱盐

的形式存在，所以可用水或酸水从植物中直接提取生物碱；又如叶绿素可溶于石油醚，但植物中

的叶绿素常与蛋白质结合，因而用石油醚不能从植物中直接提得叶绿素，若在石油醚中加入甲



醇，因甲醇可使其结合物分解，所以用含甲醇的石油醚溶剂可直接从植物中提得叶绿素。综上所

述，各类化学成分的溶解性能，要视该成分的纯度、存在状态及溶剂性质等情况而定，所以从天然

药物中提取、分离各类化学成分时，必须通过实践来选择最合适的条件。

一、解释下列名词

天然药物化学　　　　　　有效成分　　　　　　有效部位　　　　　　鞣质

二、简要回答下列问题

天然药物化学研究的主要内容有哪些？

学习天然药物化学，即研究天然药物中的有效成分有什么意义？

简述天然药物化学研究概况（阅读思考题）。

天然药物中通常含有哪些化学成分？

植物中普遍存在的水溶性成分有哪些？

植物中的化学成分通常不溶于醇的成分有哪些？

有机酸在植物体内一般以什么状态存在？

鞣质如何分类？各类型的结构特点是什么？

除去中药制剂中鞣质的方法有哪些？

如何区分可水解鞣质与缩合鞣质？

三、综合应用题

东北名贵中药人参具有镇静、安神、益智、增强免疫及抗疲劳等多种功效，其有效成分主要为人参皂苷、人参

多糖等，另外人参药材中还含有多肽、氨基酸、脂肪酸、树脂、植物纤维等其他成分。现设计提取、分离工艺如下，

试根据各成分的溶解性能，预计各成分可能出现在哪个部位，将序号填入括号内。

氨基酸①人参皂苷

⑤ 脂肪 酸

人参多糖

树脂

多肽

植物纤维

（李淑惠）


