
收稿日期:2008-06-25
基金项目:河南省科技攻关项目(082102350033)

作者简介:周　琳(1971-),女 ,河南南阳人 , 副教授 ,博士 , 主要从事生物农药与植物保护研究。

雷公藤生物碱的化学成分及杀虫作用研究进展

周　琳 ,高　飞 ,孙淑君
(河南农业大学 植物保护学院 ,河南 郑州 450002)

摘要:对杀虫植物雷公藤生物碱的化学成分 、提取制备与分析方法以及杀虫活性 、作用机理 、田间

药效等方面研究做一综述 ,并对雷公藤生物碱作为杀虫物质的开发利用前景和今后的研究方向进

行了展望。
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　　雷公藤(Triptery gium w il f ord li Hook)为卫

矛科雷公藤属植物 ,广泛分布于我国长江以南 ,不仅

是我国优良的中草药资源 ,也是传统的植物杀虫剂 ,

在民间很早即被用于防治农业害虫。20世纪 30年

代 ,我国学者就开始了雷公藤杀虫作用的研究 ,直到

70年代初 ,人们发现其有明显的抗肿瘤 、抗风湿等

作用后而处于停滞阶段。华南农业大学和西北农林

科技大学不懈地对雷公藤的特异性杀虫作用进行系

统研究 ,初步明确了生物碱是该植物中的主要杀虫

活性成分 。以下就雷公藤生物碱的化学成分及其杀

虫作用的研究情况进行了简要概述 ,旨在为新型植

物源农药品种的开发利用提供信息和思路。

1　雷公藤生物碱的化学成分

倍半萜类生物碱是雷公藤中的主要生理活性物

质 ,舒孝顺等
[ 1]
于 2003年报道的雷公藤倍半萜类生

物碱有 w ilfo rine(雷公藤次碱)、w ilfo rdine(雷公藤

定碱)、w ilfo rgine(雷公藤吉碱)、wilfo rt rine(雷公藤

春碱)、wilfo rzine(雷公藤增碱)、w ilfo rdmine(euo-

nine ,雷公藤新碱)、w ilfo ridine(雷公藤碱戊)、w il-

fo rdconine(雷公藤康碱)、w ilfordsine(雷公藤明

碱)、euonymine、wilfo rdsuine(雷公藤植碱)、w ilfor-

dinine(雷公藤定宁)、isowilfo rtrine(异雷公藤春

碱)、i sow ilfordine(异雷公藤碱)、peritassines A 和

南蛇藤蛇碱等 22种 。2006年 , Horiuch等
[ 2]
又从雷

公藤根中分离得到 3 个新的倍半萜吡啶生物碱

t ripfordine A , B , C 。此外 ,还分离得到了 celacin-

nine(苯乙烯南蛇碱)、celafurine(呋喃南蛇碱)、

celabenzine(苯代南蛇碱)、celallocinnine(南蛇藤别

肉桂酰胺碱)4种精眯类生物碱和卫矛碱 、翅卫矛

辛宁[ 1] 。

2　雷公藤生物碱的提取制备

雷公藤生物碱提取制备方法有物理提取法 、化

学合成法和生物法 。其中物理提取法虽有耗时长 、

效率低 、提取物一般为混合物的缺点 ,但仍是目前最

经典的方法;化学合成法和生物法目前多处于实验

室研究阶段 ,相应的制备技术和较大规模的生产工

艺尚待进一步研究 、完善 ,但通过这 2种方法大规模

制备雷公藤生物碱的前景非常广阔。

2.1　物理提取法

最常用的物理提取法是以乙醇为溶剂 ,采用浸

渍 、渗漉 、回流等提取方法 ,直接从粉碎过筛后的雷

公藤样品中提出生物碱 ,回收溶剂后 ,可得浓缩的生

物碱提取液 。另一种是用酸(如盐酸 、醋酸等)水浸

提 、渗漉粉碎后的雷公藤样品 ,将提取液减压浓缩后

加碱(NaOH 或浓氨水)碱化后 ,再用与水不混溶的

有机溶剂提取出游离生物碱 ,回收溶剂后可得生物

碱粗制品 。此外 ,超临界萃取 、微波提取 、超声提取

和破碎提取等方法近来也受到人们的关注 ,但尚未

见在雷公藤生物碱的提取中得以应用的报道。

2.2　化学合成法

Li Ya[ 3]用 f rontalin analog s和类异戊二烯合成

了新生物碱 。Spivey 等[ 4] 研究了卫矛科植物倍半萜

类生物碱的化学合成 ,从(-)-香芹酮(carv one)等多

种化合物开始 , 化学合成了倍半萜骨架;Yamada
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等[ 5]经过 6 步反应最终合成了(-)-卫矛羰碱(evo-

nine ,一种存在于 E vuony mus sieboldianus 中的倍

半萜生物碱),从而打通了合成该类生物碱的全部化

学合成过程 ,为将来雷公藤生物碱的较大规模合成

制备提供了有力的依据。但该类生物碱的化学合成

目前仍存在如何降低合成成本 、实现合成产物的立

体构像构建等问题 ,而这些问题正是化学合成最终

能否实现产业化的前提和关键 。

2.3　生物法

1972 年 , Lee 等
[ 6]
利用 nicotinic acid-6-

14
C 和

nicotinamide adenine dinucleo tide-carbony l-14 C 在

雷公藤植株内生物合成了 4种吡啶半族酯类生物

碱。目前 ,植物次生物质的生物合成途径研究倍受

人们关注 ,如生物碱 、萜类等植物次生物质生物合成

过程中的多个合成酶已研究清楚。但因雷公藤生物

碱为倍半萜类生物碱 ,包括萜类和生物碱 2条生物

合成途径 ,在植物体内涉及上千个生物合成酶 ,关键

酶也有几十个 ,所以 ,通过基因修饰等生物调控技术

达到雷公藤生物碱的高产尚待进一步研究。

人们由组织培养法从雷公藤中分离出蛇藤醇生

物碱 , 并详细研究了 PRL-4medium , PRO 2Co100及

PRD 2Co60等培养基的组成对生成物及其产量的影

响[ 7] 。国内通过细胞系悬浮培养技术实现了雷公藤

总生物碱的制备 ,提取量为植物体内的 2.9倍
[ 8]
。

因此 ,利用组织和细胞培养方法生产雷公藤生物碱

前景广阔 。

S trobel等[ 9]从雷公藤茎的内皮上分离的内生

菌(Cry ptosporiopsis cf .quercina)能产生一种新型

环肽抗生素 cryptocandin ,其对癣菌及白色念珠菌

等人类病原真菌具有强烈抑杀作用 。Li等[ 10] 由该

内生菌分离到 一种对稻瘟病菌(P yricularia

ory zae)等多种植物病原真菌有较强抑杀作用的新

酰胺生物碱 cryptocin。Wagenaar等[ 11] 又分离出另

一种内生真菌(R hinocladiel la sp.),并从其发酵代

谢物中分离到 3种能强烈抑制多种人类肿瘤细胞的

新生物碱 。虽然目前尚处于实验室研究阶段 ,但利

用内生真菌发酵获取目标次生代谢产物具有快速 、

经济 、简单等优点 ,因此 ,该方法可谓是获取雷公藤

生物碱最具应用潜力的途径之一。

3　雷公藤生物碱的分析方法

3.1　重量法

重量法为传统经典方法 ,被广泛用于分析雷公

藤总生物碱的含量。戴克敏等[ 12] 用重量法测定了

不同地区雷公藤的不同药用部位的总生物碱含量 ,

结果表明 ,其根总生物碱含量在 1%左右。重量法

简便易操作 ,但误差较大 ,重现性差。

3.2　薄层扫描法

薄层色谱法是使用最为广泛的方法 ,中国药典

推荐的也是此法。薄板为硅胶板 ,展开剂为 2∶1的

氯仿-乙醚混合溶剂 ,显色剂为 2%3 , 5-二硝基苯

甲酸与 2mo l/L 的 NaOH 乙醇溶液按 1∶3 混合 ,

用薄层扫描仪以双波长(λS =535 nm ,λR =650 nm)

反射锯齿扫描法测定。设备较贵 ,但方法可靠 ,操作

简便。

3.3　紫外分光光度法

雷公藤生物碱主要为倍半萜大环内酯类生物

碱 ,已报道的 15个单体碱紫外光谱在(226±2)nm

和(267 ±1)nm 波长处均有共同吸收[ 13] 。张荣

等
[ 1 4]
用醇提-氧化铝柱层析-紫外分光光度法测

定雷公藤口服液中的雷公藤倍半萜类生物碱含量 ,

平均回收率为 98.08%, RSD为 0.359%(n=5),发

现该法适用于雷公藤制剂中总生物碱含量的测定。

3.4　液相色谱法

汤长明等
[ 15]
采用高效液相色谱法(HPLC)测定

湿疹净喷雾剂中雷公藤吉碱的含量 ,采用 Hypersil

ODS色谱柱(4.6mm×250mm ,5μm),流动相为乙腈-

磷酸二氢钠水溶液(6∶4),测定结果准确 、灵敏 ,重复

性好。陈列忠等[ 16]以乙腈+0.02mol/L 磷酸二氢钾

水溶液(50+50)作为流动相 ,流速为 1mL/min ,C18

反相色谱柱 ,紫外检测波长为 195 nm ,用外标法对

雷公藤总生物碱中的雷公藤次碱进行了定性定量分

析 ,方法的变异系数为 0.24%, 线性相关系数为

0.999 5 ,平均回收率为 99.8%。

4　雷公藤生物碱的杀虫作用

4.1　雷公藤生物碱的杀虫活性

自 1933年陈同素[ 17] 首次报道雷公藤对家蚕

(Bomby x mori)具胃毒和触杀作用及有效成分分布

于根系后 ,人们便纷纷开始对雷公藤的杀虫作用进

行探讨 ,主要集中在雷公藤根粗提物的杀虫活性上 ,

研究表明 ,其对鳞翅目 、鞘翅目 、双翅目 、同翅目 、蜚

蠊目等多种昆虫具有较强的毒杀 、拒食 、麻醉 、生长

发育抑制和种群抑制活性[ 18 ～ 25] 。但有关雷公藤生

物碱单体的杀虫作用研究较少 ,目前仅报道有 6种

杀虫生物碱 。1950年 ,A cree等
[ 26]
从雷公藤中分离

出雷公藤定碱 ,并首次发现其杀虫活性;赵善欢[ 27]

报道 ,其对三化螟(Try poryz a incertulas)幼虫具很
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强的内吸毒杀作用 。Beroza 等[ 28 ～ 31] 先后从雷公藤

根中分离到雷公藤定碱 、雷公藤次碱 、雷公藤春碱 、

雷公藤吉碱 4 种杀虫生物碱 , 对欧洲玉米螟

(P yrausta nubi lal is)初孵幼虫有很强的毒杀活性 ,

600mg/L 处理后 , 初孵幼虫 3 d , 死亡率分别为

100%,54%, 100%, 73%。童红云等
[ 32]
研究表明 ,

高浓度雷公藤次碱处理菜青虫(P ieris rapae)幼虫

可致其死亡 ,低浓度处理使幼虫生长发育受到影响 ,

发育成畸形蛹或不良成虫 ,成虫卵巢发育受到严重

影响 。Brǜning等
[ 33]
分离出了杀虫生物碱雷公藤增

碱。罗都强等[ 34 , 35] 后又从雷公藤根皮中分离出一

种杀虫生物碱雷公藤新碱 ,并测得雷公藤次碱 、雷公

藤定碱 、雷公藤新碱和雷公藤吉碱对黏虫My thim-

na separate 五龄幼虫拒食中浓度(AFC50)分别为

30.85 , 40.17 , 53.22 和 77.15mg/L , 麻醉中浓度

(ND50)分别为 20.67 ,82.70 ,128.93和 262.80μg/g ,

无熏蒸和触杀作用。

4.2　雷公藤生物碱对昆虫的作用机制

雷公藤总生物碱引起中毒黏虫行动迟缓 、停止

取食 、继而麻醉 、后复苏(或死亡),复苏试虫可再次

取食 、麻醉 、复苏(或死亡)。症状反应表明 ,雷公藤

生物碱作用于昆虫的神经系统;进一步结合生化分

析结果 ,推测雷公藤总生物碱可能作用于昆虫的神

经-肌肉接点
[ 36]
。但这有待于通过电生理等技术

进一步研究证实 。中毒试虫中肠消化酶(蛋白酶 、淀

粉酶 、脂肪酶)活性和正常试虫无明显差异 ,而电镜

观察发现 ,中肠细胞及其细胞器发生明显病变 ,柱状

细胞顶膜微绒毛零乱 、减少;线粒体肿胀 ,出现空白

亮区 ,双层膜不完整;细胞质密度降低 ,细胞器排列

紊乱;内质网池扩张 ,囊泡化;杯状细胞杯腔变大 ,微

绒毛减少
[ 36]
。童红云

[ 32]
曾报道 ,菜青虫中毒后 ,大

多数体表出现黑斑 ,表皮层增厚 ,真皮细胞和内表皮

间出现肿瘤 ,肿瘤附近的真皮细胞和内表皮脱落 ,在

肿瘤附近形成空腔;且试虫取食雷公藤次碱后出现

昏迷时呼吸节律不明显 ,波幅变小 , CO2 释放量减

少 ,5 d后体内脂肪体和消化道干瘪 ,中肠肠壁细胞

和围食膜被破坏;五龄菜青虫经雷公藤处理后 ,其雌

成虫卵巢显著小于对照试虫。可见 ,雷公藤生物碱

主要作用于昆虫的神经系统 ,引起昆虫麻醉 ,同时破

坏昆虫中肠肠壁细胞 ,影响取食和代谢 ,对昆虫的呼

吸系统等也有一定的影响 。雷公藤生物碱的杀虫作

用机理比较特殊 ,且具多个作用靶标。

4.3　雷公藤生物碱的田间药效

用以雷公藤总生物碱为主要活性成分加工而成

的 1.0%雷公藤生物碱乳油进行田间试验[ 37] ,证明

该制剂对小菜蛾和菜青虫的控制效果非常显著 ,药

后 7 d ,经 40mg/L 处理的防治效果与 0.9%阿维菌

素 3 000倍液相当 ,且对作物相对较为安全 ,但雷公

藤生物碱的速效性和持效性较阿维菌素差 ,这可通

过合理复配来加以改善和提高。

5　展望

雷公藤生物碱对昆虫具有广谱 、高效 、作用方式

多样等特点 ,且作用机理独特 、作用部位复杂 ,田间

防治效果好 ,具有开发成新型特异性害虫控制剂的

广阔前景。但要真正实现雷公藤生物碱的产业化 ,

尚有以下几方面的工作亟待进行:应继续加强雷公

藤生物碱的分离鉴定工作;雷公藤含有 20余种生物

碱 ,除已知的 6种杀虫生物碱外 ,其他生物碱是否也

具有杀虫活性 ,尚需进一步研究确定;主要杀虫生物

碱的作用机理尚需通过电生理等技术进行深入地研

究确证 ,其分子靶标也有待于深入探讨;进一步加强

雷公藤生物碱的化学法和生物法规模化提取制备工

艺研究与实践 ,以解决其资源问题。此外 ,对雷公藤

生物碱制剂加工 、田间应用技术研究和环境安全性

评价也是实现雷公藤产业化的前提与基础 。
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