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摘  要 

硫辛酸是已知抗氧剂中抗氧化能力最强的抗氧化剂，因其具有良好的脂溶性和水溶性在体内外均能发挥

抗氧化作用。研究发现，糖尿病及糖尿病并发症、神经退行性疾病、心脑血管疾病等可能与体内氧化应

激有关，硫辛酸的双硫五元环结构决定其具备抗氧化、抗炎能力，能有效清除大部分自由基，减低氧化

损伤保护内皮细胞。目前，在临床应用上具有很强的优势。 
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Abstract 
Lipoic acid is known to be the strongest antioxidant among antioxidants. Its good lipid solubility 
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and water solubility in vivo and in vitro can play an antioxidant role. Studies have found that di-
abetes mellitus and its complications, neurodegenerative diseases cardiovascular and cerebro-
vascular diseases, etc. may be related to oxidative stress in vivo. The disulfide pentagonal ring 
structure of lipoic acid determines its antioxidant and anti-inflammatory abilities, effectively sca-
venging most free radicals, and reducing oxidative damage. It has a broad prospect in clinical ap-
plication. 
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1. 引言 

硫辛酸(Lipoic acid, LA)，又称 α-硫辛酸，是自然界中抗氧化能力效果最强的纯天然抗氧化剂，分子

式为 C8H14O2S2，分子相对质量 206.3 [1]。LA 存在着两种构型，R 型和 S 型，其中 R 型为天然存在的白

色晶体，具有很强的抗氧化功效。而 S 型是由人工合成的，呈黄色粉末状态。生物体内存在两种结构的

硫辛酸，一类呈氧化型的 α-硫辛酸(ALA)；一类呈还原型的二氢硫辛酸(DHLA)，两者在体内均具备抗氧

化能力，且两者能够互相转化，协同发挥实现抗氧化作用[2]。 
LA 在 1951 年由 Reed 首次从牛的不溶性肝渣中分离出来。硫辛酸来源丰富，存在于各种动植物组织

中，尤其在肝脏和心脏中含量最高，其次是菠菜、花椰菜。硫辛酸最早被认识是作为生物系统中的重要

的修复因子，参与三羧酸循环，加强机体有氧代谢，介导葡萄糖运载，载向细胞膜转运，在早些年间，

LA 在欧洲用于辅助用药治疗糖尿病。随着对 LA 进一步研究发现，硫辛酸作为修复因子能够去除氧自由

基和活性氧，减少自由基对机体的攻击；此外，硫辛酸鳌合重金属离子，解除重金属中毒；LA 也可作为

辅助因子参与三羧酸循环过程为生物体提供糖、蛋白质、脂肪三大能源。LA 结构中因其具有烷基链和羧

基端，使其具备一定的脂溶性和良好的水溶性，可以以相当高的浓度存在于细胞内外，不同于其他抗氧

化剂如维生素 C、谷胱甘肽等，能够穿过血脑屏障畅通无阻地进入到各个组织且几乎无毒副作用，可以

作为添加剂添加至药品、保健品及饲料中。特别在医学领域，LA 可应用于治疗肝病、糖尿病、艾滋病、

白内障、牛皮癣、湿疹、帕金森氏症、风湿病、心脏病、退行性神经病变、放射性损伤、重金属中毒等

疾病，已经成为医学界研究的热点[3]。 

2. 硫辛酸的抗氧化作用 

LA 和 DHLA 均具有抗氧化能力，LA 来源丰富，可以从食物中获得，DHLA 可以由 LA 转化而来。

LA 和 DHLA 不同于维生素 E (溶解于细胞膜脂质)和维生素 C (溶解于细胞外液)只能选择性的溶于水相或

脂相，LA 能够在两相中溶解，一旦 LA 进入消化道被吸收，就会迅速分布到各组织内发挥抗氧化作用。 

2.1. 直接清除活性氧自由基 

LA 的双硫五元环结构决定其能够具有亲电和与氧自由基反应能力[4]。研究表明，LA 可以清除体内

羟基自由基、次氯酸、过氧亚硝酸盐、单线态氧、一氧化氮等，但对超氧自由基无清除作用[5]。其还原
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型的二氢硫辛酸(DHLA)能够清除单线态氧外的几乎所有自由基。两者可以在体内相互转化，协同发挥抗

氧化作用。 

2.2. 鳌合金属阳离子 

在生物系统中，过渡金属如，铁、铜、锌、汞等金属阳离子通过过氧化氢(H2O2)催化生成氧化作用

更强的羟基自由基，加强氧化损伤。研究表明，LA 和 DHLA 在体内外均能发挥抗氧化作用，降低氧化

应激减少氧化损伤[6]。实验研究表明，LA 对老年鼠体内的铁含量具有保护作用，减少因衰老引起的氧

化应激。DHLA 通过鳌合金属铜离子和铁离子减轻阿尔兹海默症发病过程中造成的氧化损伤[7]。在临床

应用中，LA 能够鳌合重金属离子，缓解重金属中毒。 

2.3. 激活内源性抗氧化剂 

在生命过程中机体会产生多余的自由基和活性氧，这类自由基会攻击相应的靶器官和组织，造成机

体氧化损伤，引起机体氧化应激。机体内同样存在着多种抗氧化物，如维生素 E (生育酚)、维生素 C (抗
坏血酸)、GSH (谷胱甘肽)等。Bussed 等实验研究表明，LA 能够再生激活抗氧化物质 GSH。在培养神经

细胞瘤及黑素瘤的细胞培养介质中加入适量 LA，通过与未加入 LA 的作为对照组进行比较，实验显示细

胞内 GSH 的含量较未加入 LA 的增加了 30%~70%，且 GSH 随着 LA 的剂量添加而增加[8]。此外，LA
还可提高 GSH、维生素 C 等的抗氧化活性，进一步减低氧化损伤，DHLA 可以将维生素 A、维生素 E 等

内源性抗氧化物质的氧化态转变为还原态，激活、再生内源性抗氧剂。 

3. 硫辛酸在临床上的应用 

临床研究发现，LA 能够预防和治疗与氧化损伤相关的疾病，1956 年，英国科学家 Herman 提出自由

基学说，指出机体内未被清除的自由基可能攻击生物大分子物质和各种细胞器，造成机体组织细胞氧化

损伤，是机体衰老和某些疾病发展发生的根本原因[9]。机体在生命活动过程中处于氧化平衡状态，一旦

打破平衡，则会出现氧化应激，氧化应激是生物体内自由基增多，氧化失衡造成的。生物体在正常生命

代谢下会产生多种活性代谢产物，其中部分代谢产物含有未成对电子的原子或基团，具有亲电性，容易

和各种原子基团结合，成为许多反应的活性中间体。自由基含量过多则会攻击机体内的生物大分子物质

和各种细胞器，引起机体代谢紊乱、组织受损及疾病发生。糖尿病及糖尿病并发症、白内障、神经退行

性疾病、心脑血管疾病等慢性疾病的发病机理可能都与氧化应激有关。研究表明，LA 能够对自由基造成

的的氧化损伤具有一定的预防和治疗作用，能够降低氧化应激状态，提高抗氧化应激能力，减轻自由基

和活性氧对内皮细胞的氧化胁迫作用。同时 LA 在细胞内外液有一定的溶解性，能够穿过血脑屏障，极

易被组织吸收、代谢、排泄，且无毒副作用，在临床具有广泛的应用前景。 

3.1. 糖尿病及糖尿病并发症 

目前全世界患糖尿病患者已达 4.63 亿，其中近 90%的人为 II 型糖尿病患者，糖尿病患者随着病程的

延长，机体特定器官出现损伤，严重影响患者的生活质量，甚至危及生命健康。糖尿病并发症发病机制

复杂且尚未完全阐明，有学者认为可能与氧化应激、高血糖及遗传等因素有关。2001 年美国糖尿病研究

中心 Brownlee 教授提出的“糖尿病并发症的共同机制”学说，学说指出内皮细胞损伤是糖尿病并发症关

键一步，氧化应激加速糖尿病并发症进程。随着深入调查研究“糖尿病并发症的共同机制”得到许多专

家学者的认可。通过各项研究表明，LA 可修复各类经氧化受损的表皮细胞，保护血管细胞免受氧化损伤；

能够有效清除一定的自由基；提高 Na+/K+-ATP 酶活性，改善微血管循环，使神经血管的血流量增加从而

降低神经氧化损伤；阻断蛋白质糖脂化，缓解患者相关性神经疼痛[10]。 

https://doi.org/10.12677/CC.2020.43003


李博洋 等 
 

 

DOI: 10.12677/CC.2020.43003 24 比较化学 
 

3.2. 神经退行性疾病 

神经退行性疾病是大脑和脊髓细胞神经元丧失的疾病状态，随着时间的推移会导致病情加重，造成

功能认知障碍，主要表现在两个方面，一类是运动失调，如帕金森(PD)疾病，引起小脑共济性失调；一

类是影响认知、记忆，如阿尔兹海默症(AD)，有研究表明神经退行性疾病的发生与氧化应激有关，自由

基增多、钙稳态失调、脂质过氧化等可能会增强阿尔兹海默症(AD)、帕金森(PD)、亨延顿病(HD)等神经

退行性疾病的发生[11]。杨丽萍通过对 AD 大鼠模型进行实验研究，验证 LA 可以抑制氧化应激，保护海

马细胞，降低对大鼠的记忆力损伤；在 PD 大鼠模型实验中，LA 可减低过渡金属离子在催化反应过程产

生的自由基，如抑制铁沉积，保护神经元，改善治疗帕金森(PD) [12]。 

3.3. 心脑血管疾病 

脑血管、心脏血管等疾病是心脑血管疾病的一类分支，其病因是由动脉粥样硬化、脑血管畸形、高

血脂症、高血压等，使心脑血管管腔狭窄闭塞，造成血液循环障碍，导致心脏、大脑和全身组织出现出

血性或缺血性疾病。胥艳等临床发现，长期补充 LA 的高血压病人，可缓解高血压反应和延缓心肌肥厚

的产生进程[13]；董银华等人发现 LA 的抗炎作用可以抑制脑缺血再灌注损伤后神经元凋亡和炎症反应，

减轻脑水肿和梗死面积[14]；操全霞等人研究证明，LA 的抗氧化作用能够清除自由基减低某些过氧化物

的产生，保护心肌内皮细胞免受缺血性损伤，改善冠心病[15]。 

3.4. 其他疾病 

LA 可减低因肿瘤形成产生大量的氧自由基，从而抑制肿瘤细胞生长、转移、增殖[16]；可通过抗炎、

抗氧化作用抑制大脑脂质过氧化，保护脑神经，有效地减低脑梗死面积[17]；LA 也可通过抗氧化作用延

缓卵母细胞、精子及早期胚胎的老化程度，提高动物生殖细胞质量和早期胚胎发育能力[18]；缓解重金属

中毒造成大脑皮层毒性损伤；对于慢性酒精中毒者，LA 能够降低周围神经损伤程度，改善神经营养代谢

[19]。 

4. 结语 

随着医学和科技的发展，人类生活水平的提高，越来越多的学者更加关注一类天然活性物质。LA 目

前作为天然抗氧剂中最强抗氧化剂，具有良好的水溶性和脂溶性，且迄今为止未发现任何毒副作用，在

食品添加剂、化妆品、保健品、医疗中具有广泛的应用前景。特别是在医疗临床领域，LA 的抗氧化、抗

炎作用能够清除体内自由基，降低氧化应激给机体带来的氧化损伤，保护内皮细胞，且对受氧化损伤的

相关疾病具有一定的预防和治疗作用，为这类疾病的治疗提供了新思路。 
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