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龙胆炮制历史沿革及化学成分、药理作用研究

秦聪聪，张诗敏，李玉清
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　　摘要：龙胆炮制历史悠久，先后出现净制、切制、炒制、姜制、酒制、甘草制等炮制方法，其炮制规格和方法随历史变迁
发生简化，现姜制、甘草制已不再采用。龙胆化学成分主要有环烯醚萜类、黄酮类、三萜类、生物碱类、挥发油类、多糖类

及部分微量元素，具有抗炎镇痛、抗肿瘤、神经保护、保肝、抗氧化、降糖、降脂等多种生物活性。龙胆炮制后会使环烯醚

萜苷类结构发生脱羧、氧化、环合，挥发油类成分出现蒸发、氧化等，部分微量元素成分含量发生变化，进而改变其药性，

增强药效。龙胆炒制后可使寒性减弱，酒制龙胆能增强保肝等药理活性。研究古今龙胆的炮制变化及其不同炮制品对

化学成分和药理作用的影响，以期为中药材龙胆的规范化研究提供帮助。
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　　龙胆ＧｅｎｔｉａｎａｓｃａｂｒａＢｕｎｇｅ，龙胆科龙胆属多年生草本植
物，以条叶龙胆、龙胆、三花龙胆或坚龙胆的干燥根及根茎入

药。味苦，性寒，入肝、胆经，具有清热燥湿，泄肝胆火、利尿等

功效，临床上常用于治疗湿热黄疸、阴肿、阴痒、带下、湿疹、胁

痛、惊风抽搐等。龙胆在我国药用历史悠久，炮制方法众多，有

净制、切制、姜制、炒制、酒制、甘草制等。龙胆主要化学成分为

环烯醚萜类、黄酮类、三萜类，具有抗炎镇痛、抗肿瘤、神经保

护、保肝、抗氧化等作用。查阅文献发现，国内外目前虽对龙胆

炮制方法、化学成分、药理活性作了较多研究，但缺少对龙胆炮

制的系统研究及对其炮制前后化学成分和药理活性作用的文

献综合整理研究。本文就龙胆古今炮制及其炮制后化学成分、

药理作用变化进行整理综述。

１　炮制方法
１．１　古代炮制方法　龙胆，性寒，味苦涩，有耗伤脾胃之弊，古
时医家常将龙胆炮制后使用，收集历代５０种本草所载龙胆炮
制方法，有净制、切制、酒制、炒制、姜制、甘草制等不同制法
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（插页ⅩⅣ图１）。晋朝《肘后备急方》所载“酒煎服”是现存最早
记载龙胆炮制方法［１］。古时酒常利用多种原料经发酵法、冷

浸法生产，作保健、药用。酒性温热上行，能制约龙胆苦寒之

性，降低龙胆不良反应，故后世龙胆入药常沿用此法［２］。南朝

宋时《雷公炮炙论》一书中出现了甘草制，以和缓龙胆之偏性：

“于甘草汤中浸一宿，至明漉出，暴干用”［３］。甘草味甘、性平，

能缓和药急、平调药性，其所含齐墩果烷型五环三萜类化合物

甘草酸（甘草甜素）是甘草甘味来源主要成分，亦是甘草缓和

功效的关键物质［４］。自宋朝起，龙胆炮制工艺增多，在沿袭酒

制、甘草制基础上，新增炒制、姜制等。《备用本草》载姜制先

以“生姜自然汁浸一宿”，以去其性，后“焙干”“捣”［５］。不同

本草所载炒制方法各异，《疮疡经验全书》载龙胆洗净泥土后，

以“酒拌炒”；《传信适用方》则言“洗净炒”；又有“炒黄”“炒

焦”“炒糊”“炒黑”等不同程度之分［６－７］。元朝龙胆入药多以

酒制、净制为主，《汤液本草》《活幼心书》《卫生宝鉴》均载“去

芦”［８－９］，龙胆叶似龙葵，茎如竹枝，花开青碧，丛根簇茎，其所

言即去除芦头，纯净药材，以根部入药。沿至明清，龙胆炮制入

药方书众多，以酒制、炒制、净制、甘草制为主要炮制方式，龙胆

炒制药物辅料增多，如《外科大成》有“酒炒”“用柴胡拌炒”两

种辅料［１０］。部分本草以猪胆汁等寒凉之品拌炒，强化了龙胆

苦寒之性，如《得配本草》曰：“猪胆汁拌炒，降火愈速”［１１］。此

外，龙胆炮制细节增多，《本草纲目》载“铜刀切去须”入药，明

《医学入门》根据患者体质差异，以不同方式炮制龙胆入药，

“铜刀刮去须，甘草水浸一宿，晒，虚人酒炒黑”平素以甘草浸，

体质差者酒炒入药［１２－１３］。综上，龙胆炮制方法随时代变化，呈

逐渐增多趋势，其中酒制承袭时间最久，总体分析多采取去味、

加热炮制，减毒增效。龙胆苦、涩之味不利于患者服用，经甘草

等甜味药浸泡后可得以缓解。龙胆之性败坏脾胃，不利于久

服，阳虚怕冷、久病体虚，脏器下陷、滑精、崩漏及内无湿热者慎

用，经酒制、炒制等加热炮制后，不仅利于有效成分析出，亦可

缓解其寒凉药性。

１．２　现代炮制方法　随着中药材炮制的规范化，龙胆现代炮
制方法减少，炮制方式亦逐渐简化。经整理，归纳为加辅料制

和不加辅料制两种，辅料以酒为主，不加辅料有净制、炒制之

别。分析发现，现代马鞭草选择性地继承了前人炮制方式，甘

草制、姜制等方式已不再采用，传承了净制、酒制和炒制。据

２０２０版《中华人民共和国药典》记载龙胆应炒至表面焦黑色，
内部黑褐色为度［１４］。就其酒制而言，《江苏中药志》指出每

１００ｋｇ龙胆需喷淋１０ｋｇ黄酒闷润后，用文火炒干［１５］；而２００７
年版《广西壮族自治区中药饮片炮制规范》则以１０～１５ｋｇ酒
拌匀１００ｋｇ生龙胆，置锅内用文火炒至深棕色或棕褐色，放凉
取出［１６］。可见，各地区酒药配比与加热方式虽有所差异。而

其整体原则一致，均为先闷润，后干燥。浸泡时间、闷润时间和

干燥时长会直接影响药材的化学成分及浸出物成分含量，故其

具体时长尚需进一步研究，使之规范化［１７］。就龙胆净制而言，

又有切片和切段之分，《岭南本草》指出龙胆应洗净润透后，切

段，干燥，而《浙江省中药炮制规范》提及龙胆炮制应润软，切

成薄片，干燥［１８－１９］。龙胆内所含胆苦苷极易溶于水，故提议龙

胆切制时，与水接触时间尽可能短，也需要尽快干燥，以避免长

时间浸泡有效成分损失，尽量晒干或烘干，不宜阴干［２０］。此

外，龙胆闷润时，应注意结合四时变化，春、秋季气温干燥，应较

之夏、冬季节闷润时间稍长些［２１］。见表１。
表１　龙胆现代炮制规范

制法 辅料 炮制方法 参考文献

加辅料制　 酒　 取龙胆段，喷淋定量的黄酒拌匀，闷润至酒被吸尽，置炒制容器内，用文火加热，炒干，取出晾凉，筛去碎屑 ［２２］
取龙胆段，喷淋定量黄酒拌匀，稍闷润，待酒被吸尽后，置预热适度的炒制容器内，用文火炒干，取出，摊晾，筛去碎屑。每１００ｋｇ
龙胆段用黄酒１０ｋｇ

［２３］

取龙胆片或段，喷淋黄酒拌匀，稍闷后，置锅内，用文火加热，炒干，取出放凉。每１００ｋｇ龙胆，用黄酒１０ｋｇ ［１５］
取净龙胆片或段，喷淋定量黄酒拌匀，稍闷，待酒被吸尽后，文火炒干，放凉。龙胆片或段每１００ｋｇ，用黄酒１０ｋｇ ［２４］
取生龙胆段，加酒拌匀，稍闷，置锅内用文火炒至深棕色或棕褐色，取出，放凉。每１００ｋｇ生龙胆用酒１０～１５ｋｇ ［１６］
酒龙胆 将净龙胆片或段用黄酒拌匀，闷润至黄酒被吸尽，置锅内，文火炒至色泽加深时，取出，放凉 ［２５］
每１０ｋｇ龙胆草，用酒１～１．５ｋｇ。取酒加入龙胆草片或段中，拌匀，闷润至酒被吸干，置锅内，用文火炒至微干，取出，放凉 ［２６］
取龙胆段或片，用黄酒拌匀稍闷，后置锅内，文火加热炒干。１００ｋｇ龙胆用黄酒１０ｋｇ ［２７］
取生龙胆，用黄酒拌匀，稍闷，炒至深黄色。每生龙胆１００ｋｇ，用黄酒１０ｋｇ ［１９］

不加辅料制 炒制 取龙胆，置炒制容器内，用武火炒至表面焦黑色，内部黑褐色，喷淋清水少许，熄灭火星，取出，晾干 ［２８］
取胆草段，置热锅内，不断翻动，用武火炒至外面焦黑色，内呈黑褐色，喷洒清水少许，灭净火星，取出晾凉，晒干 ［２１］
取龙胆段，置锅内，用武火加热，炒至表面黑色，内部黑褐色，喷水灭火星，取出凉透 ［２７］
取胆段，置锅内，用武火加热，炒至表面黑色，内部黑褐色，喷淋清水，灭尽火星，取出凉透 ［１５］

净制 龙胆除去芦头及杂质，用清水洗净，捞出润透，切厚片或小段，干燥 ［２５］
取原药材，除去杂质，洗净，润透，切段，干燥 ［１８］
将原药材除去杂质及残茎，洗净、润透，切段或厚片，晒干 ［２４］
取原药材，除去杂质及残茎，洗净，闷润至透，切厚片或段，干燥，筛去碎屑 ［２９］
除去杂质，洗净，润透，切段，干燥。 ［１４］
生龙胆取原药，除去杂质及残茎，洗净，润软，切成薄片，干燥，筛去灰屑 ［１９］
除去杂质，洗净，润透，切厚片或短段，干燥，筛去灰屑 ［１６］
取龙胆，洗净，铡成短节，晒干 ［３０］
将药材除去残茎等杂质，洗净晾晒，切短段，干燥。用５０目筛，筛去灰屑 ［３１］
取原药材，拣净杂质，去苗，用清水洗净泥土，春、秋季闷８～１２ｈ（冬、夏季时间适当增减），至内外湿度一致，切段，过筛，将不合
格的段反复操作，掺匀，晒干或烘干，过净土末

［２１］
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２　化学成分
近年来，龙胆的生化学成分研究进展非常迅速，研究人员

通过不断的技术创新和实验研究，已经成功地从龙胆中分离、

提取了多种活性成分，其主要成分为环烯醚萜类、三萜类、黄酮

类等。除此之外，还有多糖、不同类的有机酸以及多种生物碱

等成分。

２．１　环烯醚萜类　目前，分离得到的龙胆环烯醚萜主要为普
通环烯醚萜类、４－去甲环烯醚萜类、裂环环烯醚萜类，是龙胆
科植物的特征性成分［３２］。其中，普通环烯醚萜类包括马钱子

苷酸、６＇－Ｏ－β－Ｄ－ｇｌｕｃｏｐｙｒａｎｏｓｙｌｌｏｇａｎｉｃａｃｉｄ、马钱子苷等，
裂环环烯醚萜是环烯醚萜在 Ｃ７、Ｃ８处开环演变而来，是中草
药中苦味的来源之一，常以苷的形式存在，如龙胆苦苷（ｇｅｎｔｉ
ｏｐｉｃｒｏｓｉｄｅ）、当药苷（ｓｗｅｒｏｓｉｄｅ）、当药苦苷（ｓｗｅｒｔｉａｍａｒｉｎ）等［３３］。

二糖苷有６′－Ｏ－β－Ｄ－ｇｌｕｃｏｓｙｌｇｅｎｔｉｏｐｉｃｒｏｓｉｄｅ，龙胆苦苷类裂
环烯醚萜还原衍生物有 ｇｅｎｔｉａｓｃａｂｒａｓｉｄｅＡ、ｑｉｎｊｉａｏｓｉｄｅＡ、ｑｉｎ
ｊｉａｏｓｉｄｅＢ等，４－去甲环烯醚萜类包括齿叶玄参苷Ａ、地黄新苷
Ｂ、地黄新苷Ｃ（１６～１８）等［３４］。经研究，龙胆环烯醚萜类成分

具有保肝、降脂、抗炎和利胆等多种药理活性［３５］。如王丽娟

等［３６］研究龙胆环烯醚萜类成分对非酒精性脂肪性肝病的影

响，非酒精性脂肪性肝病细胞经不同浓度龙胆环烯醚萜类成分

作用后，可升高细胞活力，减少细胞内红色脂滴，降低蛋白磷酸

化水平及脂肪酸合成酶基因表达（ＦＡＳ－ｍＲＮＡ）、调控脂质合
成关键转录因子１－ｃ（ｓｔｅｒｏｌｒｅｇｕｌａｔｏｒｙｅｌｅｍｅｎｔ－ｂｉｎｄｉｎｇｐｒｏｔｅｉｎ
１－ｃ，ＳＲＥＢＰ１－ｃ）表达水平，进而降低细胞内甘油三酯（ｔｒｉ
ｇｌｙｃｅｒｉｄｅ，ＴＧ）含量及谷草转氨酶（ａｓｐａｒｔａｔｅａｍｉｎｏｔｒａｎｓｆｅｒａｓｅ，
ＡＳＴ）、谷丙转氨酶（ａｌａｎｉｎｅａｍｉｎｏｔｒａｎｓｆｅｒａｓｅ，ＡＬＴ）水平，作用效
果与药物浓度呈正相关。龙胆苦苷、獐牙菜苦苷、马钱苷酸成

分含量与龙胆药材质量直接相关。龙胆苦苷与獐牙菜苷对神

经系统、肝脏疾病、肿瘤、炎症反应等多种疾患均有治疗功

效［３７］，龙胆苦苷保肝效果较好，獐牙菜苷还能保护心肌缺血再

灌注损伤，马钱苷酸主要活性为降糖、降脂、抗氧化［３８－３９］。

２．２　三萜类　龙胆科樟牙菜属中此类化合物分布较多，主要
有３－Ｏ－棕榈酸酯高根二醇、２α－羟基 －熊果酸、α－香树
素、３－Ｏ－乙酰氧基熊果醇、３－Ｏ－棕榈酸酯高根二醇、没食
子酸乙酯、水杨酸、龙胆黄碱、龙胆三糖、秦艽乙素、秦艽丙素

等［４０］。滇龙胆根部由ＸＵＭ等［４１］分离得到６个达玛烷型三萜
皂苷 ｇｅｎｔｉｒｉｇｅｎｉｃａｃｉｄ、ｇｅｎｔｉｒｉｇｅｏｓｉｄｅＡ～Ｅ，其间 ｇｅｎｔｉｒｉｇｅｏｓｉｄｅ
Ａ、ｇｅｎｔｉｒｉｇｅｏｓｉｄｅＣ和 ｇｅｎｔｉｒｉｇｅｏｓｉｄｅＥ具有显著抑菌抗炎功效。
近些年研究发现提宗龙胆（Ｇ．ｔｉｚｕｅｎｓｉｓ）、四川龙胆（Ｇ．ｓｕｔｃｈｎｅｎ
ｅｓｉｓＦｒｎａｈｃ．ｘｅ．Ｈｅｍｓｌ）等龙胆属中主要有 β－谷甾醇，胡萝卜
甾醇，齐墩果酸，熊果酸等三萜类成分［３４］。齐墩果酸与熊果酸

在龙胆内含量相对较高，研究发现，齐墩果酸保肝功能与其使

用剂量有关，高剂量的齐墩果酸不但不能护肝反而会引起胆汁

淤积和肝毒性［４２］。此外，齐墩果酸能通过 ＳＩＲＴ１／ＰＧＣ－１α／
Ｎｒｆ２通路降低氧化应激，减缓青霉素所致脑损伤惊厥大鼠的神
经发育和记忆力［４３］。熊果酸可激活 ＴＬＲ４／ＭｙＤ８８／ＮＦ－κＢ通
路，抑制炎症因子释放，通过细胞凋亡，改善高糖导致滋养层等

细胞损伤［４４］。

２．３　黄酮类成分　龙胆中黄酮类成分多数以黄酮苷的形式存
在，其多数具有Ｃ６＿Ｃ３＿Ｃ６基本碳架，并含有两个苯环，通过中
央碳原子连接成一组生物化合物［３４］。彭江丽等［４５］从滇龙胆

地上部分中分离得到肥皂草素，异肥皂草素和异荭草素等。

ＸＵＭ等［４１］从滇龙胆根部分离出化合物异荭草素 －３＇－Ο－
β－Ｄ－葡萄糖苷，云南龙胆中黄酮类成分主要为异荭草素、牡
荆素、芹菜素－７－Ｏ－β－Ｄ－吡喃葡萄糖苷、木樨草素 －７－
Ｏ－β－Ｄ－吡喃葡萄糖苷、柚皮素、山柰酚和葛根素。据报道，
龙胆中异荭草素、７－Ｏ－葡萄糖 －异荭草素、４′－Ｏ－葡萄
糖－异荭草素、异牧荆素、３′－Ｏ－葡萄糖 －异牧荆素含量较
高［４６］。研究表明此类化合物具有治疗心血管疾病、糖尿病、抗

氧化的作用，如龙胆中所含牡荆苷能够改善心肌缺血再灌注损

伤，荭草素具有双靶点降血糖功效［４７］。

２．４　生物碱类　关于龙胆中生物碱类成分报道较少，Ｓｔｅｉｎ
ｎｅｇｇｅｒ从龙胆根中分离得到龙胆碱宁，孙南君等从滇龙胆地上
部分分离出龙胆碱、龙胆次碱和龙胆醛碱［４８］。Ｎｉｋｏｌａｉ在龙胆
中得到新生物碱 ｇｅｎｔｉｏｆｌａｖｉｎｅ和 ｇｅｎｔｉｏｃｒｕｃｉｎｅ［４９］。然而，部分
学者认为龙胆所含生物碱类成分是龙胆苦苷和氢氧化铵反应

后的转化产物［５０］。龙胆中生物碱类多具有镇静、驱蛔、抗炎等

药理活性，亦可改善神经系统症状，提升机体血糖含量［４８］。

２．５　其他　此外，龙胆中含有挥发性成分，代表成分有二十九
烷（６．８２％）、二十四烷（５．４６％）、肉豆蔻酸（５．９６％）、二十二
烷（１０．１９％）、棕榈酸（２８．０５％）、３，７，１１，１５－四甲基 －２－十
六烯（６．２５％）及叶绿醇（４．８４％）等［４９］。除有机成分外，龙胆

中尚存硼（Ｂ）、钡（Ｂａ）、钙（Ｃａ）、钴（Ｃｏ）、铬（Ｃｒ）、铜（Ｃｕ）、锂
（Ｌｉ）、镁（Ｍｇ）等微量元素［３４］。其具体药理作用及炮制前后成

分含量的影响尚需进一步研究。

２．６　炮制对化学成分的影响　目前，对龙胆炮制前后成分含
量影响的研究，主要涉及龙胆挥发油、环烯醚萜苷类、多糖类、

微量元素等方面。环烯醚萜苷类化合物的醇羟基属于半缩醛

羟基，性质活泼，易与糖结合成苷，在酸性条件下或温度过高以

及有酶存在时，生成具有半缩醛结构的苷元［５１－５２］。如龙胆苦

苷在ｐＨ值低的酸性条件下中糖苷键极易断裂，烯醚键进一步
发生环合，内酯环裂解开环后可发生脱羧、氧化、环合等一系列

反应，进一步分解转化为４－羟基 －１－茚酮、红白金花内酯、
龙胆苦醛等化合物［５３］。董晓蕾等［５４］运用超高效液相色谱串

联质谱联用法测试龙胆炮制前后龙胆苦苷、獐牙菜苦苷、马钱

苷酸和当药苷含量，结果表明生龙胆中４味成分含量最高，其
次为酒龙胆、醋龙胆和盐龙胆，考虑受加热时间和温度等影响，

龙胆苦苷等因化学性质不稳定，出现不同程度的损失。龙胆饮

片功效及质量受加热、湿润等因素影响，当温度大于４５℃，湿
度位于总体４５％以上，ｐＨ值浓度低于３时，獐牙菜苦苷、龙胆
苦苷、马钱苷酸成分含量则发生分解变化，寒性药材经此炮制

可转为平性或温性，清热功效减弱或转变为补益和缓之药

效［５３］。可见，龙胆经炒制后含量降低的化学成分或与龙胆清

热解毒功效直接相关。廖梅香等［５５］研究发现，甘草制龙胆与

酒制龙胆中龙胆苦苷含量优于生品龙胆、姜炙龙胆及炒炭龙

胆，并经正交试验证实酒炙龙胆最佳炮制温度为１００℃，闷润
时间是１ｈ，龙胆与黄酒最佳配比为５∶１。有研究者证实龙胆
经酒制后降压作用减弱，保肝、消除炎症因子、减轻炎症反应作

用增强［５６］。龙胆所含多糖类成分具有显著抗氧化功效，研究

证实酒制龙胆可增加龙胆中多糖含量，考虑这或与酒味甘、辛，

性热，能引药入肝经相关［５７］。有学者表示龙胆酒制受酒的种

类、加酒量、闷润时间及炒制时间等因素影响，建议用黄酒、１．５
倍加酒量、密闭闷润２０ｍｉｎ、５００Ｗ，炒制１１ｍｉｎ为龙胆酒制最
佳工艺［５８］。
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此外，中药在炮制前后，其微量元素亦会发生变化，刘先华

等［５９］研究龙胆不同炮制品中 Ｃｄ、Ｐｂ、Ｃｕ、Ｆｅ、Ｚｎ、Ｍｇ、Ｍｎ、Ｚｎ、
Ｓｒ、Ｂ、Ｋ、Ｂａ、Ｎｉ、Ｎａ等元素含量变化，结果表明龙胆经酒制后微
量元素Ｎａ、Ｚｎ、Ｆｅ及 Ｚｎ含量升高，部分微量元素则丧失。实
验研究表明，龙胆经加热炮制后，呋喃醛、５－甲基 －２－呋喃
醛、苯甲酸、４－乙烯基 －２－甲氧基苯酚、棕榈酸、亚油酸等挥
发油性成分含量有所下降，可见，龙胆制作精油时需以生龙胆

为佳［６０］。龙胆酒制后，龙胆苦苷在大鼠心、肝、脾、肺、肾和脑

组织中的质量浓度有所差异。经液相色谱 －质谱联用技术
（ｈｉｇｈｐｅｒｆｏｒｍａｎｃｅｌｉｑｕｉｄｃｈｒｏｍａｔｏｇｒａｐｈｙ－ｍａｓｓｓｐｅｃｔｒｏｍｅｔｒｙ，
ＨＰＬＣ－ＭＳ）检测，生龙胆中龙胆苦苷分布均匀、广泛，在大鼠
体内心、肝、脾、肺、肾和脑等组织中均有分布，龙胆酒制３０ｍｉｎ
后，龙胆苦苷质量浓度主要存在于大鼠心脏组织，６０ｍｉｎ时在
肝、脾和肺组织中含量最高，由此可见，龙胆酒制后能促进龙胆

苦苷在肝、肾等器官中的吸收利用［６１］。

归纳前瞻，龙胆炮制前后的化学成分组成变化尚不明确，

炮制过程对龙胆活性成分的影响因多种因素而异，如炮制方

法、时间、湿度、温度等。在高温环境条件炮制过程中，龙胆苦

苷可能会发生水解、代谢及转化为差向异构体；挥发油成分可

能会蒸发、氧化或结构转化，微量元素及多糖可能会由于水解

或酶促反应的影响而减少［６２］。目前关于龙胆炮制品的研究主

要为酒制，龙胆炮制前后所对比的化合物主要为龙胆环烯醚萜

类化合物代表成分龙胆苦苷，缺乏对龙胆炮制前后其他化合物

整体成分的对比研究，而龙胆苦苷与龙胆的传统功效“清热燥

湿、泻肝胆火”并未证实有明确关联，现行标准仅用单一成分

为指标不能准确地说明龙胆饮片的质量。因此，准确、全面地

研究具体化学成分变化和影响机制仍需进一步深入研究和

探索。

３　药理作用
３．１　抗炎、镇痛　龙胆草药性偏寒凉，具有清热解毒之功效，
临床上可用于降低多种细菌所致炎症反应。龙胆所含山柰酚、

阿魏酸等酚性化合物、水提物及龙胆苦苷抗炎作用显著［４５］。

李基于高分辨质谱－串联质谱技术（ＵＰＬＣ－Ｑ－ＴＯＦ－ＭＳ／
ＭＳ）分析筛选得山柰酚、阿魏酸、秦皮乙素和芒果苷４种龙胆
中酚性物质，龙胆酚性提取物通过抑制 ＮＦ－κＢ／环氧化酶 －２
（ｃｙｃｌｏｏｘｙｇｅｎａｓｅ－２，ＣＯＸ－２）／诱导型一氧化氮合酶（ｉｎｄｕｃｉｂｌｅ
ｎｉｔｒｉｃｏｘｉｄｅｓｙｔｈａｓｅ，ｉＮＯＳ）信号通路显著降低 ｐ－ｐ６５、ｐ６５蛋白
表达量，减少肿瘤坏死因子 －α（ｔｕｍｏｒｎｅｃｒｏｓｉｓｆａｃｔｏｒ－α，
ＴＮＦ－α）、白细胞介素 －１β（ｉｎｔｅｒｌｅｕｋｉｎ－１β，ＩＬ－１β）、白细胞
介素－６（ｉｎｔｅｒｌｅｕｋｉｎ－６，ＩＬ－６）等炎性细胞因子，提高白细胞
介素－１０（ｉｎｔｅｒｌｅｕｋｉｎ－１０，ＩＬ－１０）水平［６３］。多数研究者经动

物实验证实龙胆苦苷具有抗炎镇痛功效。陈雷等［６４］基于小鼠

醋酸扭体法及热板法探索龙胆苦苷抗炎镇痛功效，发现不同浓

度龙胆苦苷均可减轻二甲苯致小鼠耳廓肿胀，其对热和化学刺

激引起的急、慢性炎症反应均有显著抑制作用。酵母多糖能诱

导５－羟色胺（５－ｈｙｄｒｏｘｙｔｒｙｐｔａｍｉｎｅ，５－ＨＴ）、氧自由基、血栓
素、白三烯 Ｂ４（ｌｅｕｋｏｔｒｉｅｎｅＢ４，ＬＴＢ４）、组胺、前列腺素（ｐｒｏｓｔａ
ｇｌａｎｄｉｎｓ，ＰＧｓ）、血小板活化因子等多种炎症介质释放，龙胆苦
苷可通过作用于酵母多糖减少炎症因子释放，进而减轻炎症反

应［６５］。此外，龙胆草水提物能抑制大肠杆菌、金黄色葡萄球菌

的生长，对细菌性、霉菌性阴道炎所致症状有较好改善

功效［５７］。

３．２　抗氧化　过量氧化自由基的产生是衰老、癌症及其他重
大疾病的发病基础，氧化过程中自由基可能抑制正常细胞生

长、释放大量毒性物质，加速病程进展［６６］。目前大量研究证明

龙胆多糖可以降低氧化应激标志物水平，增强细胞抗氧化能

力。龙胆多糖抗氧化机制主要通过 Ｎｒｆ２－ＡＲＥ通路，调控抗
氧化酶编码下游基因表达，阻断自由基链式反应，使自由基生

成减少，进而预防相关疾病的发生［６７］。实验研究证实龙胆对

１－二苯基 －２－三硝基苯肼（１，１－ｄｉｐｈｅｎｙｌ－２－ｐｉｃｒｙｌ－
ｈｙｄｒａｚｙｌｒａｄｉｃａｌ，ＤＰＰＨ１）、２，２－联氮 －二（３－乙基 －苯并噻
唑－６ －磺 酸）二 铵 盐 ［２，２＇－Ａｚｉｎｏｂｉｓ－（３ －
ｅｔｈｙｌｂｅｎｚｔｈｉａｚｏｌｉｎｅ－６－ｓｕｌｐｈｏｎａｔｅ），ＡＢＴＳ］抗氧化能力优于丁
基羟基甲苯及维生素Ｃ，故提议龙胆多糖作为食品、药品、营养
品中的辅助抗氧化剂使用［６８］。付晶等［６７］研究龙胆多糖果胶

酶法最佳提取工艺，当果胶酶用量是４％、料液比１∶４０，提取
温度为６２．９８℃，时间控制在５．２５ｈ，ｐＨ值是１时，此条件下
龙胆多糖有较强的抗氧化活性。此外，研究证实龙胆多糖回流

法最佳提取温度是９０℃，料液比为１∶２０，提取时间在３ｈ；龙
胆多糖超声波辅助法最佳提取时间为６０ｍｉｎ，料液比１∶３０，超
声功率为２００Ｗ［６９］。
３．３　抗肿瘤　龙胆醇提物、龙胆多糖、龙胆苦苷及二吲哚甲烷
类成分具有较强抗肿瘤活性。龙胆醇提物通过上调 ＢＣＬ２相
关Ｘ凋亡调节因子（ＢＣＬ２－ａｓｓｏｃｉａｔｅｄＸ，Ｂａｘ）ｍＲＮＡ的表达，
下调Ｂ细胞淋巴瘤 －２基因（Ｂ－ｃｅｌｌｌｙｍｐｈｏｍａ－２，Ｂｃｌ－２）
ｍＲＮＡ表达，上调Ｂａｘ／Ｂｃｌ－２ｍＲＮＡ比值，上调半胱天冬蛋白
酶－３（Ｃａｓｐａｓｅ－３）ｍＲＮＡ表达，诱导人肝癌Ｂｅｌ－７４０２细胞凋
亡［７０］。陈岳巍等［７１］研究龙胆苦苷中二吲哚甲烷类成分抗肿

瘤活性及其逆转紫杉醇的耐药性，其主要通过下调ＮＦ－κＢ表
达能力，降低多种抗凋亡蛋白表达水平实现抗肿瘤功效，与顺

铂联合用药可降低紫杉醇对人卵巢癌细胞株Ａ２７８０／ＤＤＰ的耐
药性。非小细胞肺癌是我国呼吸系统最常见的肺恶性肿瘤，该

病起病隐匿，目前临床治疗效果不佳。龙胆苦苷可通过抑制

ＰＩ３Ｋ／Ａｋｔ信号通路，降低 ｐ－Ａｋｔ／Ａｋｔ、ｐ－ｍＴＯＲ／ｍＴＯＲ，诱导
非小细胞肺癌发生细胞自噬，与抗癌药同用可增强其化疗敏感

性［７２］。江蔚新等［７３］研究龙胆多糖对 Ｓ１８０实体瘤小鼠的抗肿
瘤作用，在增效实验中，龙胆多糖联合环磷酰胺肿瘤抑制率达

６６．６７％，高于单药环磷酰胺５８．７５％的肿瘤抑制率。然而龙
胆多糖影响肿瘤的作用机制及途径尚未明确，需要学者进一步

深入研究探讨。

３．４　保肝　《雷公炮制药性解》载龙胆：“入肝、胆、肾、膀胱四
经”［７４］。龙胆擅清肝经湿热，龙胆水提物、龙胆苦苷等具有保

肝、抗纤维化作用。龙胆草水提物主要改善 Ｄ氨基半乳糖和
四氯化碳所致急性肝损伤，其作用机制主要是降低血清中ＡＬＴ
和ＡＳＴ含量，提升谷胱甘肽过氧化物酶（ｇｌｕｔａｔｈｉｏｎｅｐｅｒｏｘｉｄａｓｅ，
ＧＳＨ－Ｐｘ）及超氧化物歧化酶（ｓｕｐｅｒｏｘｉｄｅｄｉｓｍｕｔａｓｅ，ＳＯＤ）含
量，进而减少丙二醛（ｍａｌｏｎｄｉａｌｄｅｈｙｄｅ，ＭＤＡ）水平［７５］。龙胆苦

苷可改善胆汁淤积性肝损伤、肝纤维化、脓毒症所致急性肝损

伤，冯帅霞等［７６］将胆汁淤积性肝损伤小鼠随机分为模型组和

龙胆苦苷高、中、低剂量组，观察发现龙胆苦苷各剂量组下调血

清中ＡＳＴ、ＡＬＴ、总胆汁酸（ｔｏｔａｌｂｉｌｅａｃｉｄ，ＴＢＡ）、总胆红素（ｔｏｔａｌ
ｂｉｌｉｒｕｂｉｎ，ＴＢｉｌ）含量优于模型组，作用机制或是通过上调
ＰＰＡＲ－α蛋白，调控胆汁酸蛋白肉碱棕榈酰转移酶２（ｃａｒｎｉｔｉｎｅ
ｐａｌｍｉｔｏｙｌｔｒａｎｓｆｅｒａｓｅ２，ＣＰＴ２）、ＣＡＲ、ＣＹＰ３Ａ４表达，降低促炎细
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胞因子ＮＦ－κＢ、ＴＮＦ－α、ＩＬ－１β等含量。龙胆苦苷通过降低
血清中单胺氧化酶（ｍｏｎｏａｍｉｎｅｏｘｉｄａｓｅ，ＭＡＯ）、谷丙转氨酶
（ｇｌｕｔａｍｉｃｐｙｒｕｖｉｃｔｒａｎｓａｍｉｎａｓｅ，ＧＰＴ），谷草转氨酶（ｇｌｕｔａｍｉｃｏｘ
ａｌｏａｃｅｔｉｃｔｒａｎｓａｍｉｎａｓｅ，ＧＯＴ）、透明质酸（ｈｙａｌｕｒｏｎｉｃａｃｉｄ，ＨＡ）活
性，减少肝脏组织细胞水肿及炎性细胞浸润，改善肝细胞纤维

化［７７］。此外，研究证实龙胆挥发油性成分可改善急性肝细胞

损伤，对肝脏有一定保护作用［７８］。

３．５　神经保护　中枢神经系统影响机体运动、认知功能，中药
材龙胆中所含天然活性成分可干预神经系统区域以保护神经

细胞。杨卫泷［７９］发现龙胆苦苷通过减少海马区域荧光核苷酸

结合寡聚化结构域样受体蛋白３（ＮＯＤ－ｌｉｋｅｒｅｃｅｐｔｏｒｔｈｅｒｍａｌ
ｐｒｏｔｅｉｎｄｏｍａｉｎａｓｓｏｃｉａｔｅｄｐｒｏｔｅｉｎ３，ＮＬＲＰ３）表达，调控小胶质细
胞炎症信号Ｐ２Ｘ７Ｒ／ＮＬＲＰ３／Ｃａｓｐａｓｅ－１通路，缓解氯化锂 －毛
果芸香碱（Ｌｉｔｈｉｕｍ－ｐｉｌｏｃａｒｐｉｎｅ，ＬＩ—ＰＩＬＯ）所致癫痫发作引发
的认知功能障碍。鲁义等［８０］探明龙胆苦苷能改善糖尿病所致

大鼠周围神经痛，推测其机制为提升脊髓组织中 ＡＭＰ依赖蛋
白激酶［Ａｄｅｎｏｓｉｎｅｍｏｎｏｐｈｏｓｐｈａｔｅ（ＡＭＰ）－ａｃｔｉｖａｔｅｄｐｒｏｔｅｉｎｋｉ
ｎａｓｅ，ＡＭＰＫ］、过氧化物酶体增殖物激活受体γ（ｐｅｒｏｘｉｓｏｍｅｐｒｏ
ｌｉｆｅｒａｔｏｒ－ａｃｔｉｖａｔｅｄｒｅｃｅｐｔｏｒγ，ＰＰＡＲ－γ）表达量，加快神经流速
以改善机体血脂水平。多巴胺神经递质中羟基化衍生物６－
羟多巴胺（６－ｈｙｄｒｏｘｙｄｏｐａｍｉｎｅｈｙｄｒｏｃｈｌｏｒｉｄｅ，６－ＯＨＤＡ）能干
预交感神经末梢发生病变，龙胆苦苷亦可通过干预６－ＯＨＤＡ
改善帕金森多巴胺含量，对帕金森病小鼠发挥神经保护

作用［８１］。

３．６　其他　龙胆所含獐芽菜苦苷能减轻胃黏膜充血、水肿，降

低胆碱能和胃蛋白酶活性，保护胃黏膜［８２］。龙胆中所含生物

碱类能够控制血糖，可作为糖尿病预防和治疗的辅助用药，龙

胆联合其他外用药能加强疱疹、湿疹等皮肤疾患的治疗［８３］。

龙胆药用成分及作用机制详见表２。
３．７　炮制对药理作用的影响　目前，对于龙胆炮制前后药理
药效研究的相关文献较少，主要存在于龙胆酒制品。王丽

娟［８５］比较龙胆生品和酒制品水煎液对酒精性和非酒精性肝胆

系统损伤的保肝利胆作用的活性，发现龙胆酒制品对酒精性肝

病大鼠的肝保护作用和对肝脏中免疫调节因子的调节作用均

优于生品。孙建之［８６］经实验表示酒制龙胆能改善生品对大鼠

生长、物质代谢和能量代谢的抑制作用，减轻其对大鼠胃黏膜

的刺激作用。生龙胆、酒龙胆对腹腔注射四氯化碳（ｃａｒｂｏｎｔｅｔ
ｒａｃｈｌｏｒｉｄｅ，ＣＣｌ４）油溶液所致的大鼠急性肝损伤均有一定保护
作用，其中生龙胆提升肝组织的抗氧化作用较强，酒龙胆消除

炎症因子、减轻炎症反应的作用较强。相关学者［５６］研究表示

龙胆酒制后对肝损伤大鼠体内 ＡＬＴ、ＡＳＴ、ＴＮＦ－α、ＭＣＰ－１、
ＩＬ－６、ＭＤＡ含量下降较之生龙胆更为显著，生龙胆组大鼠谷
胱甘肽（ｇｌｕｔａｔｈｉｏｎｅ，ＧＳＨ）、ＧＳＨ－Ｐｘ含量较酒龙胆组上升更为
显著。综上，龙胆炮制品多为局限研究，缺少系统综述。多数

研究者仅讲述酒制龙胆炮制前后作用变化，对酒制龙胆的炮制

机理尚未见系统文献报道。

４　讨论
《医学源流论》云：“凡物气厚力大者，无有不偏，偏则有利

必有害，欲取其利，而去其害，则用法以制之”，中药炮制目的

在于降低或清除药物的毒性或不良反应，便于服用，提高疗

表２　龙胆药用成分及作用机制

药效物质 模型 给药剂量 作用机制 参考文献

龙胆酚性物质 足趾肿胀小鼠 １０．００ｍｇ／ｇ ↓ｉＮＯＳ／ＣＯＸ－２／ＮＦ－κＢ信号通路，↓ＴＮＦ－α、ＩＬ－１β、ＩＬ－６、ＩＬ－１０的
ｍＲＮＡ转录水平

［６３］

龙胆苦苷 足跖肿胀急性炎症模型大鼠 ５０、１００、１５０ｍｇ／ｋｇ ↓肉芽组织增生，痛阈值↑ ［６４］
龙胆苦苷 小鼠足跖肿胀模型 ０．３、０．６ｇ／ｋｇ ↓酵母多糖释放炎症介质组胺、５－ＨＴ、ＬＴＢ４、ＰＧｓ ［６５］
龙胆草水提物 霉菌性阴道炎模型大鼠 ２０、１０、５ｇ·ｋｇ－１ ↓黏膜下组织充血，↓大肠杆菌、金黄色葡萄球菌 ［５７］
龙胆多糖 羟基自由基 １．０ｍｇ·ｍＬ－１ ↓ＤＰＰＨ自由基、↓羟基自由基 ［６７］
龙胆多糖 还原力和羟基自由基 ０．８、１．０、１．２ｍｇ／ｍＬ ↓Ｋｅａｐ１蛋白表达，↓还原力，↓羟基自由基 ［６９］
龙胆醇提物 Ｈ２２荷瘤小鼠 ５、１０ｇ／ｋｇ 诱导Ｂａｘ蛋白的表达，↓Ｂｃｌ－２蛋白表达，↑Ｂａｘ／Ｂｃｌ－２蛋白比值，↑活化

Ｃａｓｐａｓｅ－３蛋白水平
［７０］

二吲哚甲烷类 ＴＥ－１人食管癌细胞 １００μＬ５×１０４／ｍＬ ↓ＴＥ－１、ＣＡＬ－６２、ＦａＤｕ，↓Ａ５４９／Ｔａｘｏｌ对紫杉醇耐药性 ［７１］
龙胆苦苷 非小细胞肺癌细胞Ａ５４９株 ８、１６、３２μｇ／ｍＬ ↓ＰＩ３Ｋ／Ａｋｔ信号通路，↑ ＬＣ３Ⅱ、ｐ６２／ＳＱＳＴＭ１，↓ ｐ－Ａｋｔ／Ａｋｔ、ｐ－

ｍＴＯＲ／ｍＴＯＲ
［７２］

龙胆多糖 Ｓ１８０肉瘤小鼠 ２０、４０、８０ｍｇ／ｋｇ － ［７３］
龙胆水提物 急性肝细胞坏死大鼠模型 ５、１０ｇ／ｋｇ ↓血清中ＡＬＴ、ＡＳＴ含量，↑ＳＯＤ、ＧＳＨＰＸ含量，↓ＭＤＡ ［７５］
龙胆苦苷 肝损伤小鼠模型 ５０、１００、２００ｍｇ／ｋｇ ↑肝组织ＰＰＡＲ－α、ＣＹＰ３Ａ４、ＣＰＴ２蛋白水平，↓ＣＡＲ蛋白水平 ［７６］
龙胆苦苷 肝纤维化大鼠 ５０、１００、２００ｍｇ／ｋｇ ↓ｃｏｌｌａｇｅｎⅠ、Ⅱ、α－ＳＭＡ、Ｂａｘ和ｃｌｅａｖｅｄＣａｓｐａｓｅ－３蛋白表达水平，↑Ｂｃｌ－

２、Ｎｒｆ２、ＮＱＯ１和ＨＯ－１蛋白表达
［７７］

龙胆苦苷 脓毒症小鼠 ２５、５０ｍｇ／ｋｇ ↓血清中炎症因子 ＴＮＦ－α、ＩＬ－６、ＡＬＴ、ＡＳＴ含量，↓肝组织 ＮＯ、ＭＤＡ含
量，↓ｉＮＯＳ、ＭＰＯ活性

［８４］

龙胆苦苷 癫痫幼鼠 ５０、１００、２００μｍｏｌ／Ｌ ↓癫痫幼鼠海马区域ＩＬ－１β、ＩＬ－１８、ＴＮＦ－α，↓海马区域Ｉｂａ－１蛋白表达 ［７９］
龙胆苦苷 糖尿病周围神经痛大鼠 ２０ｍｇ／（ｋｇ·ｄ） ↑ＭＮＣＶ、ＳＮＣＶ，↑神经血流速度，↑脊髓组织 ＰＰＡＲ－γ、ＡＭＰＫ基因表达

量，↓ＡＣＣ
［８０］

龙胆苦苷 帕金森大鼠模型 ２５、５０、１００ｍｇ／ｋｇ ↓ＭＰＰ＋诱导ＳＨ－ＳＹ５Ｙ细胞ＩκＢα降解，↓ＮＦ－κＢ炎症信号通路激活，↓
ＴＮＦ－α、ＩＬ－１β、ｉＮＯＳ、ＭＭＰ－９

［８１］

獐芽菜苦苷 胃溃疡小鼠 ５０ｍｇ·ｋｇ－１ ↓胆碱神经功能，↓胃蛋白酶活性 ［８２］
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效［８７］。龙胆自古以来炮制品有净制、切制、酒制、炒制、姜制、

甘草制等多种方式，其主要目的有二：一为掩盖其苦涩之味，使

之更易入口，便于服用；二因龙胆药性寒凉较甚，过服、久服或

体弱、体寒者均可损伤脾胃，耗伤正气，出现腹泻、腹痛、恶心、

胃寒等不良反应，酒制、炒制、姜制、甘草制等均可纠正其毒副

偏性，使之寒凉药性减弱，药理活性增强，可达到“去性存用”

之功。目前，国内外学者主要研究酒制品对生药龙胆的影响，

酒性辛热，用以制约龙胆“寒性”，这是中医传统治则理念“寒

者热之，热者寒之”的重要运用。然而酒制辅料质量标准并未

统一化，如酒的品种、香型、度数、闷润时长等尚需进一步规范

化。龙胆化学成分有环烯醚萜类、黄酮类、三萜类、挥发油类、

多糖类、生物碱类及微量元素，炮制后部分环烯醚萜苷类结构

可发生脱羧、氧化、环合，挥发油类成分出现蒸发、氧化等，然而

对其炮制火候、颜色、湿度等量化指标和参数方面难以把控，缺

少可控量化标准，是中药龙胆炮制现代化急需解决的问题之

一。龙胆具有抗炎、抗肿瘤、抗氧化、神经保护、保肝、降糖、降

脂等药理作用。近年来，龙胆多侧重于生药药性、有效成分及

药理作用的研究，对生品炮制后药效的影响较为片面，主要是

龙胆炮制前后对肝胆系疾患影响的研究。相比，中药炮制应更

注重药物炮制后内部成分的调整及整体药效的协调，这正是中

医传统治疗用药的优势所在。

目前，关于龙胆炮制品种类的研究不够全面，其甘草制、姜

制等技术的“消失”是否正确？龙胆经炮制化学成分变化后药

效的研究不够完善，龙胆在抗肿瘤及肝胆系疾病的治疗中具有

独特作用，但其作用靶点和通路尚未明确。可对龙胆的活性物

质进行提取纯化富集，并通过深入研究确定药效靶点，为抗癌

和保肝等药品的开发研制提供帮助。此外，对龙胆炮制后多糖

的变化研究较少，多糖核心片段及其进入机体后的代谢过程及

产物需进一步明确，后世学者可利用现代制药技术研究含龙胆

炮制品的成品制剂，挖掘龙胆的现代药用价值。
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龙胆炮制历史沿革及化学成分、药理作用研究
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图１　龙胆历代本草炮制方式可视化分析
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