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大三叶升麻是毛茛科多年生草本植物 Cimicifuga hera-
cleifolia Kom.的干燥根茎，别名关升麻、龙眼根、窟窿牙根，具
有清热解毒、升阳举气、发表透疹的功效，主治风热头痛、咽喉
痛、子宫脱垂[1]等症。大三叶升麻为2010年版《中国药典》（一
部）升麻药材项下收录的品种之一，近十几年以来，国内外学

者对其化学成分也已经做了一些研究。笔者以“大三叶升麻”

“化学成分”“Cimicifuga heracleifolia”等为关键词，组合检索
1993年1月－2014年5月在PubMed、中国知网、维普等数据库
中的相关文献。结果，共查阅到相关文献53篇，其中有效文献
32篇。现就大三叶升麻的化学成分及开发利用等内容进行归
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摘 要 目的：为大三叶升麻的化学成分研究及其开发利用提供参考。方法：以“大三叶升麻”“化学成分”“Cimicifuga heracleifo-

lia”等为关键词，组合检索1993年1月－2014年5月在PubMed、中国知网、维普等数据库中的相关文献，就其化学成分及开发利用

等内容进行归纳与总结。结果：共查阅到相关文献53篇，其中有效文献32篇。在化学成分方面，大三叶升麻中主要含有萜类、苷

类、有机酸类和其他类，还发现1个全新的色原酮类化合物Norkhelloside。在开发利用方面，国内使用大三叶升麻与其他中药组方

治疗痔疮、动脉硬化等常见病，其化学成分3，4-seco-4-hydroxy-3-cimigenolate methyl ester具有治疗白血病、肝癌、肺癌的作用。国

外将大三叶升麻中C. heracleifolia、C. dahurica、C. japonica、C. simplex的提取物作为雌激素替代品，三萜类提取物有抗炎、抗氧化

的作用。结论：关于大三叶升麻化学成分、生物活性及药理方面的现代药学研究较少，应对其进行更加深入的研究。
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纳与总结，以期为其化学成分研究及开发利用提供参考。

1 化学成分
大三叶升麻主要化学成分为三萜及其苷类、有机酸类，并

含有1个全新的色原酮类化合物；全株含总生物碱0.138％，根
茎含 0.473％[2-3]。有人对大三叶升麻根茎和须根主要化学成
分进行了对比研究，发现根茎和须根中有相似的化学成分[4]。

1.1 三萜及其苷类
三萜及其苷类包括 7，8-双脱氢-25-乙酰升麻醇-3-O-L-阿

拉伯吡喃糖苷（见图1化合物1，下同）、25-脱水升麻醇-3-O- β-D-
木吡喃糖苷（化合物 2）、7，8-双脱氢-25-脱水升麻醇-3-O-β-D-
木吡喃糖苷（化合物3）、23-表-26-7，8-二氢升麻醇、金电酮醇[5]、

E-3-（3′-me -thyl-2′-butenylidene）-2-indolinone、25-乙酰升麻
醇[6]、25-O-乙酰基-7，8-二氢升麻醇-3-木糖苷、升麻苷C、升麻
苷D、cimcifugoside、24-乙酰基-7，8-二氢升麻醇-3-木糖苷、升
麻酰胺、去甲氧基-升麻酰胺[7]、金龟草二醇[5，7]、23-O-乙酰升麻
醇-3-O-α-L-吡喃阿拉伯糖苷、23-乙酰升麻醇-3-O-β-D-木吡喃
糖苷、24-表 -24-乙酰升麻醇 3-O-β-D-木吡喃糖苷、cimiace-
roside B、（23R，24S）-升麻醇 3-O-β-D-木吡喃糖苷、（23R，

24S）-25-乙酰升麻醇3-O-β-D-木吡喃糖、（23R，24S）-25-脱水升
麻醇 3-O-β-D-木吡喃糖苷[8]、24-O-乙酰基-7，8-二去氢-升麻醇
木糖苷、24-表-24-乙酰基-7，8-双脱氢-升麻醇木糖苷[9]、23-乙酰
升麻醇-3-木糖苷[10]、24-O-乙酰升麻醇3-O-β-D-木糖苷[11]。

此外，从大三叶升麻中分得新的三萜及其苷类化合物，包
括methyl 3，4-seco-4-hydroxy-3 -cimigenolate（化合物4）、升麻
醇-3-O-[2′，4′-O-二乙酰基]-α-L-吡喃阿拉伯糖苷（化合物 5）、

升麻醇-3-O-[3′，4′-O-二乙酰基]-α-L-吡喃阿拉伯糖苷（化合物
6）、升麻醇-3-O-[4′-O-乙酰基]-α-L-吡喃阿拉伯糖苷（化合物
7）、25-脱水升麻醇-3-O-[3′-O-乙酰基]-α-L-吡喃阿拉伯糖苷
（化合物8）、24-表-升麻醇-3-酮（化合物9）、15，16-seco-7，8-di-
dehydro-14-formyl-16-oxohydro shengmanol（化合物 10）、7，

8-dihydro-11-dehydroxycimicidanol（化合物 11）、升麻醇 -3-
[2′-O-乙酰基]-α-L-吡喃阿拉伯糖苷（化合物 12）[5]、24-表-7，8-
二去氢升麻醇（化合物 13）、7，8-二去氢升麻醇（化合物 14）、

25-O-乙酰基-7，8-二去氢升麻醇（化合物 15）、3-酮-24-表-7，8-
二去氢升麻醇（化合物16）、2′，4′-O-二乙酰基 -24-表-7，8-二去
氢升麻醇-3-木糖苷（化合物17）、3′-O-乙酰基-24-表-7，8-二去
氢升麻醇-3-木糖苷（化合物18）、24-表-7，8-二去氢升麻醇-3-木
糖苷（化合物 19）、7，8-二去氢-24-O-乙酰基升麻醇-3-木糖苷
（化合物20）、24-表-金龟草二醇（化合物21）、大三叶升麻醇（化
合物 22）[6]、Heracleifolinoside A～F[7，12]、3β，15α，16α，24α-tetra-
hydroxy-25，26，27-trinor-16，24-cyclocycloartane-23-one3-O-β-
D-xylopyrano-side（化合物 23）、3 β，15 α，16 α，24 α-tetrahy-
droxy-25，26，27-trinor-16，24-cyclo-cycloartane-7-en-23-one
3-O-β-D-xylopyranoside（化合物24）、12β-acetoxy-3β，15α，16α，
24 α-tetrahydroxy -25，26，27-trinor-16，2 4-cyclo-cycloart-7-en-
23-one3-O-β-D-xylop-yranoside（化合物 25）、3 β，11 β-dihy-
droxy-24，25，26，27-tetranor-cycloart-7-en-23，16 β-olide 3-O-
β-D-xylopyranoside（化合物 26）、23，24-diacetoxy-3，15，25-tri-
hydroxy-cycloart-7-en-16-one-3-O-xylopyranoside（化合物 27）、

23，24-diacetoxy-3，15，24，25-tetrahydroxy-cycloart-7-en-16-
one-3-O-xylopyranoside（化合物 28）[12]。大三叶升麻的三萜及
其苷类结构式见图1。

1.2 有机酸类
大三叶升麻的干燥根茎中含有有机酸类化合物，包括 car-

boxymethyl isoferulate、升麻酸 A、B、E、F[13-14]、shomaside B、蜂

化合物10 化合物11

化合物12 R=2′-O-acetyl-α-L-Ara 化合物20

化合物21 化合物22

化合物14 R=H 化合物27 R1=OAc R2= Xyl 24-C S
化合物15 R=Ac 化合物28 R1=OH R2= Xyl 24-C R

Heracleifolinoside D 23R，24S R1=Xyl R2=H R3=H R4=OGlc 化合物23 R1=H R2=Xyl 7，8-2H
Heracleifolinoside E 23R，24R R1=Xyl R2=H R3=H R4=OGlc 化合物24 R1=H R2=Xyl Δ7
Heracleifolinoside F 23R，24R R1=Xyl R2=Glc R3=H R4=OAc 化合物25 R1=OAc R2=Xyl Δ7

化合物1 R1=α-L-Ara，R2=Ac，Δ7（8）
化合物6 R1=3′，4′-O-diacetyl-α-L-Ara，R2=H
化合物7 R1=4′-O-diacetyl-α-L-Ara，R2=H
化合物5 R1=2′，4′-O-diacetyl-α-L-Ara，R2=H
化合物19 R=-Xyl

化合物13 R=OH
化合物16 R= =O
化合物17 R= -（2′，4′-O-diacetyl）Xyl
化合物18 R=-（3′-O-acetyl）Xyl

化合物2 R=β-D-Xyl
化合物8 R=3′-O-acetyl-α-L-Ara
化合物3 R=β-D-Xyl Δ7（8）

Heracleifolinoside A R1=Xyl R2=OH R3=Glc
Heracleifolinoside B R1=Xyl R2=H R3=Glc
Heracleifolinoside C R1=OH R2=OH R3=Glc-（6→1）-Xyl

化合物4 化合物9

图1 大三叶升麻的三萜及其苷类结构式
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斗酸 、cis-Ferulic-acid 4-O-β-D-allopyranosi、trans-Ferulic acid
4-O-β-D-allopyranoside、trans-Feruloyltyramin-e4-O-β-D-allopy-
ranoside、trans-Feruloyl-（3-O-methyl）dopamine4-O-β-D-allopy-
ranoside[15-16]、异阿魏酸[6，15]、对羟苄基酒石酸[13，15]、阿魏酸、咖啡
酸[10]。大三叶升麻的有机酸类结构式见图2。

1.3 色原酮类及其他苷类
大三叶升麻中还有其他苷类化合物，包括芍药苷、（+）-iso-

lariciresinol-3α-O-β -D-glucopyranoside，并含有 1个新的色原
酮类成分Norkhelloside[7，17-18]及少量的固醇类成分β-谷甾醇[6]。

大三叶升麻的色原酮类结构式见图3。

2 开发利用
大三叶升麻多以复方形式入药，如其果仁与蒲公英、黄

柏、芍药、牡丹皮入伍治疗痔疮，具有清热解毒、活血祛瘀、软
坚散结、收涩固脱、止血定痛的功效，用于治疗痔疮见效快、疗
效好、不复发、治愈率高[19]。升麻作为辅药与主药山木香和白
糖配伍入药治疗疝气[20]。大三叶升麻与薄荷、菊花等中药组合
物治疗动脉硬化，可作为伴有颈动脉粥样硬化患者的治疗和
心脑血管事件预防的常规用药，具有安全可靠、疗效显著、副
作用小、治愈率高的优点[21]。此外，在治疗中暑、牙周炎、流感、
胃炎等方面申报了多项专利[22-25]。在兽药研究方面，以大三叶
升麻、黄芪、白术、甘草、白芍、禹余粮、赤石脂、石榴皮等中药
组合物，各组分相互协同增效，具有补中益气、升阳举陷、涩肠
止泻、抑制胃肠道平滑肌痉挛、减缓胃肠蠕动之功，不仅具有
止泻效果，还可迅速恢复机体胃肠功能，因此还具有明显的增
重作用，可促进家禽生长，提高家禽的经济价值[26]。大三叶升
麻以复方在治疗家畜疥癣病方面申报了专利，其主要中药组
合物有蜂胶、沙参、知母、秦艽、石膏、大黄、升麻。该组合物无
毒副作用、无污染、无药物残留、无耐药性，超微粉碎、生物利用
度高，疗效非常显著，对治疗家畜疥癣病有特效[27]。在美容化妆
品方面，韩国及日本对大三叶升麻复方研究较多[28]。

在大三叶升麻提取物研究方面，韩国研究较多，曾以大三
叶升麻（C. heracleifolia、C. dahurica、C. japonica、C. simplex）
提取物在减轻脂质代谢病、更年期疾病和心血管疾病方面申
报了专利，指出该天然产品可用作雌激素替代品[29]。韩国还以

大三叶升麻中的植物酚类化合物作为有效成分，申报了用于
预防及治疗炎症性疾病方面的专利[30]。在美容化妆品方面，韩
国以大三叶升麻为原料，将从中提取的三萜类成分作为美白
有效成分申报了专利，称大三叶升麻中消啡酸及其衍生物具
有抗氧化活性，可用作防止皮肤氧化的氧化液、食品中的抗氧
化剂。

在有效成分研究方面，大三叶升麻中 3，4-seco-4-hy-
droxy-3-cimigenolate methyl ester这类成分具有治疗白血病、肝
癌、肺癌的作用。目前对这类成分在制药中已有应用，并且在
药用成分、制备方法、医学应用等方面已获得专利[31]。

3 结语
大三叶升麻在我国资源丰富。目前，对大三叶升麻的三

萜类成分应用较多，在药用方面可用于治疗更年期综合征和
骨质疏松症[32]；在保健品方面，可用于增强人体免疫力；在化妆
品方面，可用于美白护肤。但是，关于大三叶升麻化学成分、

生物活性及药理方面的现代药学研究较少，应对其进行更加
深入的研究，这将为更好、更广泛地开发利用大三叶升麻提供
可靠的理论依据，使大三叶升麻这一丰富的药材资源服务于
大众。
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升麻酸A R1=OH R2=OCH3 R3=H 升麻酸B R1=OH R2=OH R3=CH3

升麻酸E R1=H R2=OCH3 R3=H 升麻酸F R1=OH R2=OH R3=CH3

shomaside B R1=OH R2=OH R3=Gal

图2 大三叶升麻的有机酸类结构式

Norkhelloside

图3 大三叶升麻的色原酮类结构式
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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

李钰馨 1，2＊，韩燕全 1，洪 燕 2，汪永忠 1 #，夏伦祝 1（1.安徽中医药大学第一附属医院药学部/国家中医药管理局中
药制剂三级实验室，合肥 230031；2.安徽中医药大学药学院，合肥 230038）

中图分类号 R282.71 文献标志码 A 文章编号 1001-0408（2015）34-4868-04

DOI 10.6039/j.issn.1001-0408.2015.34.38

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。

关键词 苍耳子；化学成分；药理活性；研究进展
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