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［摘　 要］ 　 牛蒡子是一种常用中药，性寒，味辛、苦，归胃、肺经，具有疏散风热、宣肺透疹的功效，临
床上用于治疗外感风热、咳嗽气喘、咽喉肿痛等症。 综述了牛蒡子的主要化学成分木脂素类、挥发

油类、脂肪油类及帖类及其抑菌、抗病毒、抗肿瘤、治疗肾病、降血糖等众多药理作用现状，旨在为牛

蒡子的化学成分及其药理作用的研究与开发提供参考，指导传统中草药牛蒡子在畜牧业养殖生产

中的临床应用。
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　 　 牛蒡子，别名“恶实”、“大力子”，为菊科植物

牛蒡的干燥成熟果实，是一种常用的中药，性寒，味
辛、苦，具有疏散风热、宣肺透疹、解毒利咽等作用，
主要用于治疗风热感冒，肺热咳嗽，咽喉肿痛，麻
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疹，丹毒，痈肿疮毒等症［１］。 牛蒡子主要产于东北

三省、浙江等地，其中产量最大的是东北三省，而品

质最优的是浙江［２］。 牛蒡子活性成分包括木脂素

类、挥发油类、脂肪油类及帖类等，木脂素类化合物

为其主要活性成分，特别是木脂素类化合物中的牛

蒡苷和牛蒡苷元［３］，通过对牛蒡不同部位牛蒡苷与

牛蒡苷元含量的测定，发现在牛蒡根、茎、叶、绒毛、
花序、子中，以牛蒡子中牛蒡苷及牛蒡苷元的含量

最高，且远高于其他部位［４－５］。 牛蒡子中牛蒡苷的

含量占 ４％ ～ １０％，牛蒡苷元占 ０．５５％左右［６－８］，但
牛蒡苷的药理活性不如牛蒡苷元广泛［９－１０］，根据众

多药理研究结果发现牛蒡苷元比牛蒡苷具有更强

的药理活性，为牛蒡子中的直接有效成分［１２－１３］，具
有显著的抗炎、抗病毒、抗肿瘤、抗糖尿病、抗 ＰＡＦ
受体及钙拮抗等功能［１４－１６］。 因此，通过对牛蒡子

的化学成分及其药理作用研究现状的综述，表明其

具有较高的研究与开发价值，在畜牧业养殖生产中

将具有广泛的临床应用前景。
１　 牛蒡子化学成分研究进展

近年来，随着对牛蒡子药理活性研究的不断深

入，关于牛蒡子化学成分的研究也越来越广泛。 牛

蒡子的化学成分主要包括木脂素类、挥发油类、脂
肪油类、帖类（倍半帖、三萜）、硫炔类、多炔类及微

量元素等。
１．１　 木脂素类　 木脂素主要在众多植物的木部和

树脂中存在，所以称为木脂素。 它是在自然条件下

形成的产物，由苯丙素经过氧化聚合产生，主要为

二聚物，木脂素类化合物具有抗氧化、抗菌消炎、抗
病毒、抗肿瘤及保肝护肝等功效，不仅如此，在农业

上也常作为杀虫剂使用［１７］。
木脂素类化合物是牛蒡子的主要活性成

分［１８］，主要包括牛蒡苷、牛蒡苷元、络石苷元、罗汉

松脂素、牛蒡酚 Ａ、Ｂ、Ｃ、Ｄ、Ｅ、Ｆ、Ｈ、牛蒡素 Ａ－Ｈ 以

及数十种 ２，３－二苄基丁内酯木脂素等［１９－２０］。 其中

牛蒡苷的平均含量达 ６．７％，为含量最高的成分，牛
蒡苷元平均含量为 ０．５５％，牛蒡苷分解后可转变为

具有抗菌、抗病毒等活性成分的牛蒡苷元。 许亮

等［２１］研究发现牛蒡子中牛蒡苷与牛蒡苷元的含量

呈显著的负相关，即牛蒡苷的含量越高，牛蒡苷元

的含量则越低，为牛蒡子的质量评价提供了一定的

参考。 牛蒡子中木脂素类成分具有明显的抗肿瘤

作用，刘抗伦［２２］研究发现，牛蒡酚 Ａ、Ｂ 与异牛蒡酚

Ａ 对肿瘤细胞 Ｋ５６２ 具有很高的细胞毒性；Ｔａｋａｓａｋｉ
等［２３］发现牛蒡苷和牛蒡苷元口服后对小鼠皮肤癌

有很好的抑制活性。 另外，Ｋａｚｕｏ 等［２４］ 发现络石苷

元还有显著的 Ｃａ２＋拮抗作用。
１．２　 挥发油类 　 挥发油也被称为精油，在植物中

广泛存在，具有芳香气味和挥发性，是一种不溶于

水的油状液体。 牛蒡子中的挥发油类成分种类繁

多，罗永明等［２５］ 对牛蒡子中的挥发油类成分进行

乙醚萃取、分离、鉴定，采用 ＧＣ－ＭＳ 联用分离出 ８２
个峰，共鉴定出 ６６ 种化合物，其中含量最高的两种

分别为 Ｓ－胡薄荷酮和 Ｒ－胡薄荷酮，含量分别占

１７．３８％和 ７．５９％。
１．３　 脂肪油类 　 牛蒡子中脂肪油的含量十分丰

富，占 ２６．１％左右［２６］。 采用气相色谱法对牛蒡子中

的油酸、亚油酸、棕榈酸三种脂肪酸的含量进行测

定，发现其中亚油酸的含量最高，占 ６８．０２％，其次

是油酸［２７］。 脂肪油中有大量脂肪酸，脂肪酸在有

氧条件下氧化分解能释放出大量的能量，可为机体

提供能量。 脂肪油还能起到保健作用，如油酸可以

降低血液中总胆固醇的含量，亚油酸具有降低血脂

的作用，并对植物性神经具有调节作用［２８］。 此外，牛
蒡子中蛋白质的含量也比较丰富，大约占 ２４．７％［２６］。
１．４　 倍半萜类和三萜类　 倍半萜类化合物不仅存

在于植物中，在昆虫和某些菌类中也有分布，其中

的倍半萜内酯存在于大多数菊科植物中，味苦，其
含氧衍生物能散发出香气，常在食品、化妆品领域

作为一种重要原料使用。 倍半萜类化合物具有降

低血脂、抗病毒、抑制肿瘤和微生物生长等作

用［２９］。 牛蒡子中的倍半萜类化合物主要有雅槛兰

树油烯［３０］、β－桉叶醇［３１］、去氢蜂菜酮［３２］等。
三萜类化合物的母核为 ３０ 个碳原子，在植物

界分布广泛，种类繁多，大部分存在于植物的树脂

中，三萜类化合物能够抗炎、抗病毒、抑制肿瘤、降
低胆固醇等［３３］。 牛蒡子中的三萜类化合物主要有
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α－香树脂醇［３４］，蒲公英甾醇［３５］，β－胡萝卜苷［３１］等。
２　 牛蒡子药理作用研究进展

牛蒡子作为一种传统中药，其主要活性成分为

木脂素类化合物，其中以牛蒡苷和牛蒡苷元为代

表。 研究表明，牛蒡子具有抗菌、抗病毒、抗肿瘤、
肾病的治疗及降血糖等众多药理作用［１６］。
２．１　 抑菌作用　 牛蒡子提取物牛蒡苷元具有良好

的抑菌活性。 鞠玫君［３６］ 对牛蒡子进行酸水解提取

得到有效成分牛蒡苷元，并研究牛蒡苷元的抗菌活

性，选择大肠杆菌以及金黄色葡萄球菌作为研究菌

种，结果显示牛蒡苷元对二者均具有良好的抗菌效

果。 刘堃［３７］采用纸片扩散法进行牛蒡苷元的体外

抑菌实验，以双黄连粉针作为对照，结果显示牛蒡

苷元对金黄色葡萄球菌、大肠杆菌、绿脓杆菌、白色

念珠菌及枯草杆菌均高度敏感，抑菌圈直径均大于

１５ ｍｍ，表明牛蒡苷元具有优良的抑菌活性。
２．２　 抗炎作用　 牛蒡苷元能有效抑制或阻碍炎症

因子的释放，而发挥抗炎作用。 黄少花等［３８］ 用二

甲苯致小鼠耳肿胀及蛋清致小鼠足跖肿胀模型研

究牛蒡子提取物的抗炎活性，结果表明在致炎后的

０．５、１、２、４ ｈ，药物对小鼠耳肿胀及足跖肿胀均有明

显的抑制作用，具有较好的抗炎效果。 Ｋａｎｇ 等［３０］

研究表明牛蒡苷元在静脉注射后 ３ ～ ４ ｈ 能够显著

抑制角叉菜胶所致的小鼠足跖肿胀及冰醋酸所致

小鼠腹腔毛细血管通透性增高，并显著抑制细胞内

ＲＯＳ 的产生。 Ｃｈａｅ 等［３９］证实牛蒡苷元能够抑制炎

性因子的释放及小鼠巨噬细胞对 ＴＮＦ－α 的释放。
Ｚｈａｏ 等［４０］ 研究发现牛蒡苷元能够抑制脂多糖

（ＬＰＳ）诱导的 ＮＯ 产生，并抑制细胞因子 ＩＬ－６ 和

ＴＮＦ－α 的释放，还能通过下调一氧化氮合酶（ ｉＮ⁃
ＯＳ）的表达来抑制 ＮＯ 的过度产生。 Ｃｈｏ 等［４１］ 研

究发现，牛蒡苷元能够有效抑制有丝分裂原激活蛋

白激酶的磷酸化和活性，从而抑制转录因子 ＡＰ－１
的活性，进而阻碍 ＴＮＦ－α 的生成来达到抗炎效果。
２．３　 抗病毒作用

２．３．１　 抗流感病毒作用　 牛蒡苷元在体内外均能

有效抑制流感病毒的复制，达到抗病毒的目的。 王

劲等［４２］通过对鸡胚接种流感病毒鼠肺适应株塑造

病毒感染模型，发现牛蒡子提取物能够显著降低流

感病毒的感染力，其中 ０．０１２５ ｇ ／ ｍＬ 的牛蒡子提取

物可以对流感病毒起到最大的抑制作用，且抑制作

用随着浓度降低逐渐减弱，进一步对提取物中抗病

毒有效成分进行研究，结果发现牛蒡苷元为其主要

有效成分。 高阳等［１３］ 研究牛蒡苷元对甲 １ 流感病

毒的抑制作用，采用 ＭＤＣＫ 细胞培养法，并结合红

细胞凝集试验，通过检测流感病毒的血凝滴度来观

察牛蒡苷元抗流感病毒作用效果，结果发现牛蒡苷

元在较低浓度时无法抑制流感病毒的增殖，浓度增

高抑制作用随之增强，高浓度（５３．６ ｍｍｏｌ ／ Ｌ）可完

全抑制病毒的复制，具备明显的浓度依赖性。 杨子

峰等［４３］研究牛蒡苷元的体内抗病毒效果，发现小

鼠感染甲 １ 型流感病毒后，１００ μｇ ／ ｋｇ 牛蒡苷元能

够使其死亡率大大降低，具有死亡保护作用；对于

流感病毒导致的小鼠肺炎实变，口服 １０ μｇ ／ ｋｇ 和

１００ μｇ ／ ｋｇ 牛蒡苷元能够得到有效抑制。 由此可

见，牛蒡苷元在体内外均具有抗流感病毒活性。
２．３．２ 　 抗 ＨＩＶ－１ 病毒作用 　 牛蒡苷元通过抑制

ＨＩＶ－１ 病毒的应答而起到抗病毒作用。 Ｖｌｉｅｔｉｎｃｋ
等［４４］对牛蒡苷元进行体内抗 ＨＩＶ－１ 病毒研究，发
现牛蒡苷元能够抑制被 ＨＩＶ－１ 病毒感染的人体细

胞系中病毒的应答效应。 另外，Ｓｃｈｒöｄｅｒ 等［４５］ 对牛

蒡苷元的体外抗 ＨＩＶ－１ 病毒研究中发现牛蒡苷元

能够显著抑制 ＨＩＶ－１ 病毒中 Ｐ１７ 和 Ｐ２４ 蛋白的表

达，抑制程度最高可达 ９０％，其分子机制为牛蒡苷

元对被 ＨＩＶ－１ 病毒感染细胞的酶 ＤＮＡ ｔｏｐｏｉｓｏｍｅｒ⁃
ａｓｅ ２ 具有很强的抑制作用，从而抑制病毒的应答

而达到抗病毒作用。
２．４　 抗肿瘤作用 　 研究发现，牛蒡苷元具有较强

的抗肿瘤作用。 朱孔梅［４６］ 研究了牛蒡苷元与替吉

奥联合应用对 Ｈ２２ 荷瘤小鼠的肿瘤抑制作用效果，
发现两种药物联合使用后与替吉奥单独使用相比

显著提高了小鼠的生存质量，且对小鼠肝癌 Ｈ２２ 肿

瘤细胞的抑制率增加了 ２７．７％，说明牛蒡苷元具有

一定的抗肿瘤作用，中西医结合不仅可以降低替吉

奥的毒副作用，还能增加抑瘤效果，但联合用药的

作用机制尚不明确。 陈桂荣等［４７］ 对牛蒡苷元的结

·９６·



中国兽药杂志 ２０１８ 年 ９ 月第 ５２ 卷第 ９ 期　 　 Ｃｈｉｎｅｓｅ Ｊｏｕｒｎａｌ ｏｆ Ｖｅｔｅｒｉｎａｒｙ Ｄｒｕｇ

构进行修饰，使内酯环开环得到氨解衍生物，并采

用 ５ 种人癌细胞株对牛蒡苷元与其氨解衍生物的

抗肿瘤效果进行比较，发现牛蒡苷元的抗肿瘤活性

更强，原因可能与牛蒡苷元中内酯环的结构有关。
Ａｗａｌｅ 等［４８］研究发现，牛蒡苷元能够抑制体外胰腺

肿瘤细胞株的生长，在 ０．０１μｇ ／ ｍＬ 的浓度下对营养

缺陷细胞具有 １００％细胞毒性，并且在体内能够强

烈抑制裸鼠 ＰＡＮＣ－１ 肿瘤的生长，表明牛蒡苷元在

体内、外均能起到抗肿瘤作用。 马洪德等［４９］ 研究

牛蒡苷元对人食管癌细胞（ＥＣ－１）增殖及凋亡的影

响，发现牛蒡苷元能够抑制 ＥＣ－１ 细胞的增殖，并
具有剂量 ／时间依赖性，随着牛蒡苷元剂量和时间

的增加，抑制率递增，ＥＣ－１ 细胞的凋亡率和凋亡指

数递增，凋亡相关基因 Ｂｃｌ－２ 表达率递降，Ｂａｘ 表

达率递增，表明牛蒡苷元能够使 ＥＣ－１ 细胞的增殖

受到抑制，并诱导其凋亡，机制可能与牛蒡苷元能

够对 Ｂｃｌ－２、Ｂａｘ 基因的表达进行调控有关。 Ｍｏｒｉ⁃
ｔａｎｉ 等［５０］证实牛蒡苷元对人肝癌 ＨｅｐＧ２ 细胞具有

强烈的细胞毒性，但对于肝肠细胞基本上没有毒

性，谷胱甘肽合成的抑制剂 Ｌ－ｂｕｔｈｉｏｎｉｎｅ－（Ｓ，Ｒ） －

ｓｕｌｆｏｘｉｍｉｎｅ（ＢＳＯ）可以使牛蒡苷元对肝肠细胞的毒

性明显加强，但很难改变对 ＨｅｐＧ２ 细胞的毒性，牛
蒡苷元对 ＨｅｐＧ２ 的细胞毒性随着光照时间的增加

而增强。 Ｈａｕｓｏｔｔ 等［５１］发现牛蒡苷元能够抑制结肠

直肠癌细胞的生长，引起细胞凋亡从而达到抗肿瘤

的作用，提示牛蒡苷元可以起到预防和治疗结肠直

肠癌的作用。
２．５　 对肾病治疗作用　 ＴＮＦ－α 及 ＮＯ 的表达释放

过度会导致肾脏组织细胞受损，而牛蒡苷元能够抑

制 ＴＮＦ－α 表达及 ＮＯ 释放，因此牛蒡苷元对肾病综

合征、肾炎具有一定的保护作用。 Ｗｕ 等［５２］用牛血

清白蛋白对大鼠进行造模，制造膜性肾小球肾炎模

型，采用口服方式给予牛蒡苷，３ 周后大鼠的尿蛋

白、血肌酐、血尿素氮含量明显下降，机体清除内生

肌酐能力明显增强，肾脏纤维蛋白样坏死及局灶性

增生等病变明显好转，表明口服牛蒡苷对肾小球肾

炎具有一定的治疗作用。 李俊等［５３］ 对大鼠尾静脉

注射阿霉素制造肾病模型，研究牛蒡苷胶囊是否能

保护模型大鼠肾脏免受损害，采用灌胃给药，发现

给药后大鼠尿蛋白含量降低，血清白蛋白含量增

加，血清 ＴＧ、ＴＧＦ－β１ 和 ＭＤＡ 的含量显著降低，血
清 ＳＯＤ 的活性增强，肾组织病理学改变得到一定

程度的修复，表明牛蒡苷胶囊对大鼠肾病具有保护

作用，可能的作用机制为药物能够清除氧自由基、
抑制脂质过氧化反应和肾小球纤维化。 Ｚｈａｏ 等［４０］

将氨基核苷腹腔注射到大鼠体内塑造大鼠肾病模

型，并分别腹腔注射牛蒡苷和牛蒡苷元进行治疗，
发现牛蒡苷元腹腔注射能够有效改善大鼠血清生

化指标，降低尿蛋白排泄，而腹腔注射牛蒡苷则无

效，经进一步研究发现，牛蒡苷经口服给药时可抑

制尿蛋白排泄，分析其原因可能为牛蒡苷在消化道

中转化为牛蒡苷元而发挥治疗肾病作用。
２．６　 降血糖作用 　 机体代谢失调会导致各种疾

病，如糖尿病，α－葡萄糖苷酶与该病的产生联系紧

密，α－葡萄糖苷酶可以使碳水化合物转化为单糖，
导致血糖升高，而研究发现牛蒡子提取物能有效的

降低血糖含量。 徐朝晖等［５４］ 通过塑造小鼠糖尿病

模型研究牛蒡子提取物的降血糖作用，发现牛蒡子

乙醇提取物及水提物均具有降血糖功效，且前者降

血糖功效更好，推测牛蒡子中的脂溶性成分为降血

糖活性成分。 Ｗａｎｇ 等［５５］ 用链脲佐菌素诱导大鼠

糖尿病，并给予牛蒡子乙醇提取物，发现牛蒡子提

取物能有效改善大鼠糖尿病症状。 项峥等［５６］ 证实

牛蒡苷元能够显著抑制 α －葡萄糖苷酶的活性，
ＩＣ５０ 为 ０．６２ｍｇ ／ ｍＬ，提示可以将其开发为新型降血

糖药物。 多年前陈智慧［５７］ 就使用牛蒡子来治疗高

血糖，并取得了良好的效果，进一步证实了牛蒡子

的降血糖作用。
２．７　 扩张血管作用 　 牛蒡子中的牛蒡苷可使兔、
小鼠及蛙类动物产生强直性惊厥，自主呼吸困难微

弱，丧失随意运动，从而进入麻痹状态，但保持心脏

搏动，牛蒡苷还能够扩张兔耳血管，起到暂时降血压

的作用，并能对豚鼠自然高血压起到抑制作用［５８］。
２．８　 其他药理作用　 研究发现牛蒡苷元还具有钙

拮抗作用、止咳的功效、保肝作用、神经保护作用、
调节热休克反应及抗 ＰＡＦ 受体的作用。 高阳等［５９］
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研究牛蒡苷元的钙拮抗作用，发现牛蒡苷元能够使

ＣａＣｌ２ 导致的离体豚鼠气管平滑肌收缩得到抑制，
其松弛平滑肌的作用可能与阻碍电压依赖性钙通

道和内部钙释放有关。 袁媛［６０］ 研究牛蒡子祛痰止

咳的物质基础，以镇咳、祛痰效果为观察指标，发现

牛蒡苷和牛蒡苷元都能够有效降低咳嗽次数，具有

止咳的功效，但二者都不具有祛痰功效。 Ｋｉｍ 等［６１］

研究牛蒡苷元对 ＣＣｌ４ 致大鼠肝细胞损伤的保护作

用，发现牛蒡苷元能够保护被损害肝细胞中超氧化

物歧化酶和过氧化氢酶的活性，明显抑制 ＣＣｌ４ 导

致的大鼠肝细胞受损。 Ｊａｎｇ 等［６２］研究表明在 ０．０１～

１０．０ μｍｏｌ ／ Ｌ 浓度下牛蒡苷元对谷氨酸所致大鼠皮

层细胞初级培养物的毒性具有明显的神经保护作

用。 Ｉｓｈｉｈａｒａ 等［６３］ 研究表明牛蒡苷元可以使热休

克反应蛋白（Ｈｅｐｓ）生成受阻，导致哺乳动物细胞及

癌细胞不具有耐热性，提示牛蒡苷元可以调节热休

克反应，对某些以体温升高为特征的癌症具有治疗

作用。 Ｉｗａｋａｍｉ 等［６４］ 研究发现牛蒡苷元还具有抗

ＰＡＦ 受体的作用，抑制血小板活化因子（ＰＡＦ）与血

小板的结合以及血小板聚集，提示牛蒡苷元可以开

发为 ＰＡＦ 拮抗药。
３　 展　 望

近年来，随着对中药的研究越来越深入，中药

因为来源丰富、治疗效果确切、毒性低以及不涉及

药物残留等优点越来越受到人们的重视。 牛蒡子

是一种常用中药，具有疏散风热、宣肺透疹功效，临
床上用于治疗外感风热、咳嗽气喘、咽喉肿痛等症。
研究表明，该药具有抗菌、抗病毒、抗肿瘤、治疗肾

病、降血糖等众多药理作用。 在人们高度关注畜禽

疫病及其产品安全、推崇健康绿色生态的今天，传
统中草药牛蒡子将具有非常广阔的应用前景。
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