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苍耳子为菊科植物苍耳Xanthium sibiricum Patr.的干燥成

熟带总苞的果实，最早收载于《千金·食治》，名为葈耳实；后代

本草专著多有记载，在我国有着悠久的药用历史。苍耳子具

有散风寒、通鼻窍、祛风湿之功效，临床用于治疗风寒头痛、鼻

苍耳子的主要化学成分及药理活性研究进展Δ
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摘 要 目的：总结、归纳苍耳子的主要化学成分和药理活性研究进展，为其进一步研究提供参考。方法：以“苍耳子”“化学成分”

“药理活性”“倍半萜内酯”“Xanthium”“Xanthii fructus”等为关键词，组合查询2006年1月－2015年5月PubMed、ScienceDirect、中

国知网、维普、万方等数据库中有关苍耳子主要化学成分及药理活性的研究文献，并对其进行综述。结果与结论：共查阅到相关文

献106篇，其中有效文献38篇。经整理，苍耳子中所含化学成分主要有酚酸类、水溶性苷类、倍半萜内酯类以及挥发油、脂肪酸、噻

嗪二酮和生物碱等；其药理作用广泛，具有抗肿瘤、抑菌、抗炎镇痛、降血糖等作用。加强对其化学成分和药理活性研究，有利于更

好地开发、利用这一传统中药。
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塞流涕、鼻渊、鼻鼽、风疹瘙痒和湿痹拘挛等[1]。研究发现，苍

耳子所含的化学成分种类繁多，已报道的有挥发油、脂肪酸、

水溶性苷类、酚酸类化合物、噻嗪双酮等杂环类化合物和倍半

萜内酯、蒽醌、黄酮、生物碱等；其药理作用广泛，已报道的有

抗炎、抑菌、降血糖、抗肿瘤等。近年来，药学工作者不仅对苍

耳子的化学成分分离、分析等方面进行了探索，还通过血清药

理和代谢组学等技术手段对其药理、毒理进行了研究，并取得

了一定成果。笔者以“苍耳子”“化学成分”“药理活性”“倍半

萜内酯”“Xanthium”“Xanthii fructus”等为关键词，组合查询

2006年1月－2015年5月PubMed、ScienceDirect、中国知网、维

普、万方等数据库中有关苍耳子主要化学成分及药理活性的

研究文献，结果共查阅到相关文献 106篇，其中有效文献 38

篇。现对苍耳子的化学成分和药理活性研究进展进行综述，

以期为进一步研究提供参考。

1 苍耳子的主要化学成分
1.1 酚酸类

酚酸（Phenolic acids）是一类含有酚环的有机酸类，存在于

多种植物中，以干果中含量最高。酚酸主要分为羟基肉桂酸

和羟基苯甲酸 2类。以绿原酸为主的酚酸类成分被认为是苍

耳子中的主要抗炎镇痛活性成分，也是苍耳子中含量最高的

有机酸 [2]。苍耳子中的酚酸类化合物种类较多，主要有咖啡

酸、原儿茶酸、新绿原酸（5-咖啡酰奎宁酸）、绿原酸（3-咖啡酰

奎宁酸）、隐绿原酸（4-咖啡酰奎宁酸）、1-咖啡酰奎宁酸、1，3-

二咖啡酰奎宁酸、1，5-二咖啡酰奎宁酸、阿魏酸、异绿原酸 A

（3，5-二咖啡酰奎宁酸）及异绿原酸C（4，5-二咖啡酰奎宁酸）、

1，3，5-三咖啡酰奎宁酸、3，4，5-三咖啡酰奎宁酸等[3-4]（部分结

构式见图 1、表 1、图 2）。此外，有研究表明，产地、采收时间、

炮制时间和温度等因素对苍耳子中酚酸含量有着明显的影

响[5-6]。

表1 苍耳子中主要酚酸类化合物
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1.2 水溶性苷类

《本草品汇精要》记载：苍耳子“有毒”；《南方主要有毒植

物》记载：“苍耳，有毒部位，全株；以果实为最毒”。现代化学

和毒理学研究表明，苍耳子中毒性成分主要为水溶性苷类：苍

术苷、羧基苍术苷以及其他苷类衍生物等[7-9]。苍术苷是从菊

科植物苍术中所获得的一种糖苷型化合物，能抑制线粒体的

氧化磷酸化作用，阻碍线粒体膜内外间的核苷酸移动。苍术

苷及羧基苍术苷可抑制糖类和脂肪酸氧化，加速厌氧糖酵解

和肝糖的分解，使血糖下降[10]。Jiang H等[11]在苍耳子中提取出

了 4种新的苷类成分，分别为 3β-norpinan-2-one-3-O-β-D-apio-

furanosyl-（1→6）-β-D-glucopyranoside（1）、（6Z）-3-hydroxy-

methyl-7-methylocta-1，6-dien-3-ol 8-O-β- D-glucopyranoside

（2）、（6E）-3-hydroxymethyl-7-methylocta-1，6-dien-3-ol 8-O-β-

D-glucopyranoside（3）和7-[（β-D-apiofuranosyl-（16）-β-D-gluco-

pyranosyl）oxymethy]-8，8-dimethyl-4，8-dihydrobenzo[1，4]thia-

zine-3，5-dione（4）。此发现增加了现有苷类成分的数量，并对

苍耳子的进一步研究提供了依据。有试验表明，苍耳子在炒

制后苍术苷含量有所降低，可降低其毒性作用[12]。

1.3 倍半萜内酯类

苍耳子中含有多种倍半萜类化合物，其中Xanthanolide倍

半萜烯类具有广泛的生物学效应，包括抗菌、抗病毒、抗疟、抗

肿瘤和抗炎活性[13]。此外，苍耳子中的倍半萜内酯类化合物还

具有细胞毒性，研究表明其对小鼠肝细胞等有毒性作用[14]。倍

半萜内酯也是菊科植物的主要特征性成分，目前主要研究的

成分为 Xanthanolide，其中包括苍耳亭（Xanthatin）、苍耳明

（Xanthumin）、苍耳醇（Xanthanol）和苍耳皂素（Xanthinosin）等

衍生物共 30多种[15-18]。胡冬燕等[19]从苍耳丙酮提取物中首次

得到了一种倍半萜类化合物，被命名为苍耳农（Xanthnon）。

1.4 其他化学成分

此外，根据以往文献报道和资料记载，苍耳子中还含有丰

富的挥发油、脂肪酸、噻嗪二酮和生物碱等成分。程智等[20]从

苍耳子中分离得到了咖啡酸胆碱酯；Shi YS等[21]从苍耳子中分

离出 2种新的木质素类成分，分别为（－）-7-dehydrosismbrifo-

lin和（+）-7-dehydrosismbrifolin。苍耳子中其他成分的具体研

究还有待进一步深入开展和探索。

2 苍耳子的药理作用
2.1 抗肿瘤作用

苍耳子中的苍耳亭成分是抗肿瘤的主要活性物质。苍耳

亭对多种肿瘤细胞具有抑制增殖和诱导细胞凋亡的作用，包

括非小细胞肺癌细胞、人胃癌 MKN-45 细胞、人乳腺癌

MDA-MB-231细胞等 [22-23]。Li WD 等 [24]采用体外和体内共同

试验证明了其抗肿瘤机制：苍耳亭在体外和体内均可抑制小

图1 苍耳子中酚酸类结构母核及咖啡酰结构

酚酸类结构母核 咖啡酰结构

图2 苍耳子中其他酚酸类成分

咖啡酸 原儿茶酸 阿魏酸

肉桂酸 香草酸
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鼠黑色素瘤细胞。在体内实验中，通过MTS细胞增殖检测法

研究苍耳亭在时间和剂量上对小鼠黑色素瘤B16-F10细胞的

影响，结果表明苍耳亭在 12 h和 4 h对B16-F10细胞的半数抑

制浓度（IC50）值分别14.20、7.36 μmol/L；在体外试验中，苍耳亭

给药组的肿瘤抑制率为 30.81％。进一步实验表明，苍耳亭可

杀死血管周围的肿瘤细胞从而有助于降低微血管密度。所有

实验结果均表明，苍耳亭抑制小鼠黑色素瘤B16-F10细胞的增

殖可能与激活Wnt/β-连环蛋白途径有关，其对黑色素瘤的活性

也与抑制血管生成有关。魏爱青等[25]采用血清药物学方法对

苍耳子提取物的抗肿瘤作用进行了研究，结果表明苍耳子的

药物血清具有明显的抑制人肝癌细胞增殖作用，苍耳子药物

血清（设低、中、高剂量）组和5-氟尿嘧啶组细胞克隆数比对照

组细胞克隆数明显减少，克隆形成抑制率分别为 18.30％、

49.34％、68.12％和53.2％。

2.2 抑菌作用

Yokoe H等[26]在由双环内酯合成8-epi-苍耳亭化合物试验

中，对合成物和中间体进行了抑菌试验，其中顺环内酯化合物

对耐甲氧西林金黄色葡萄球菌和甲氧西林敏感金黄色葡萄球

菌的 IC50值分别为31.3、15.6μg/ml。Ullah MO等[27]采用纸片扩

散测定法发现苍耳子提取物具有抑菌活性。所有提取物细胞

毒性的半数致死浓度（LC50）范围为 8.447～60.323 μg/ml，其中

苍耳子提取物具有最高的细胞毒性（8.447 μg/ml）。张争名等[28]

发现，苍耳子甲醇粗提物对绿色木霉、黄瓜灰霉菌、黑曲霉、终

极腐霉、尖镰孢菌黄瓜专化型 5种病原真菌均有一定的抑制

作用。

2.3 抗炎镇痛作用

Wang YH等[29]将苍耳子提取物咖啡酰苍耳子噻嗪双酮苷

（CYXD）腹腔注射于内毒素（LPS）诱导的败血症模型小鼠，结

果发现CYXD可显著降低小鼠血清中肿瘤坏死因子α（TNF-α）

和白细胞介素6（IL-6）水平；此外，CYXD还可抑制LPS诱导的

小鼠巨噬细胞（RAW 264.7）TNF-α和 IL-6的 mRNA 表达。实

验结果表明，CYXD 对脓毒症小鼠有保护作用。Huang MH

等[30]认为，苍耳子表现出显著的清除自由基和降低活性功能，

其抗炎作用与增加过氧化氢酶（CAT）、超氧化物歧化酶（SOD）

和谷胱甘肽过氧化物酶（GPx）和降低诱导型一氧化氮合酶

（iNOS）水平有关。苍耳子的抗炎作用主要表现为抗鼻炎[31]、中

耳炎[32]、关节炎等[33]。

2.4 降血糖作用

Haque ME等[34]通过测定葡萄糖负荷瑞士白化小鼠灌胃葡

萄糖耐量实验，发现苍耳子醇提物具有明显的剂量依赖性。

当剂量达到400 mg/kg时，最高降血糖水平为31.2％（标准降血

糖药格列本脲以10 mg/kg剂量给药时，降血糖水平为46.2％），

由此表明苍耳子提取物具有降血糖作用。郭凤霞等[35]研究苍

耳水提物对α-葡萄糖苷酶的抑制活性及对正常小鼠和实验性

高血糖小鼠血糖的影响，其利用酶-抑制剂体外筛选模型，对不

同浓度的苍耳水提物进行酶抑制活性研究。结果发现，苍耳

水提物中含有α-葡萄糖苷酶抑制剂的活性成分，抑制葡萄糖苷

酶活性的作用强于阿卡波糖，可提高正常小鼠的耐糖量；高血

糖小鼠模型实验中，苍耳水提物可降低糖尿病小鼠血糖。

Yoon HN等[36]从苍耳子中分离出了一种咖啡酰奎宁酸，发现其

是一种醛糖还原酶化合物，可预防糖尿病并发症的发生，这种

化合物可作为先导化合物，用于进一步开发天然药物对糖尿

病并发症的治疗。

2.5 其他

苍耳子传统上可用于治疗皮肤病，其具有抑制黑色素的

功效。Li H等[37]发现，苍耳子抑制黑色素的合成是通过其下调

经由糖原合成酶激酶 3β（GSK3β）磷酸化的酪氨酸酶，而不是

直接抑制酪氨酸酶。

研究认为，哮喘的发病是由于细胞免疫功能的失常，如T

淋巴细胞、肥大细胞及嗜酸性粒细胞等。李景福等[38]发现，苍

耳子可通过调节哮喘患者 T 细胞免疫失衡，提高 Th1/Th2比

值，同时抑制和减少炎性递质释放而达到缓解临床症状、提高

疗效的目的。

3 结语
苍耳子作为传统中药，具有悠久的应用历史。近年来，苍

耳子的化学成分和药理活性研究取得了较大进展，但从现有

的文献报道来看，研究尚不够深入。需要在对已知活性成分

深入研究的基础上，进一步明确其在体内的作用机制，以阐明

其药效物质基础，并建立稳定、可靠的质量控制标准，保证其

临床使用安全、有效。苍耳子中活性成分众多，酚酸类作为苍

耳子中主要的活性成分，是目前的研究热点，因此继续深入开

展对该类化学成分的药理活性筛选及有效物质构效关系的研

究对其进一步开发具有重要意义。此外，水溶性苷类的毒性

作用研究也值得关注。综上，继续加强苍耳子的化学成分和

药理研究，对于更好地开发利用这一传统中药具有重要意义。
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