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【摘要】牛蒡子苷元是从中草药牛蒡中提取的一种天然活性成分。研究报道，牛蒡子苷元具有良好的

抗炎、抗肿瘤、抗病毒及降血糖等多种药理作用。本文对牛蒡子苷元的药理作用及其作用机制进行综述，

以期为牛蒡子苷元的深入研究与开发利用提供理论依据。 
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Study and prospect of effects of Arctigenin 
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【Abstract】 Arctigenin is a natural active component extracted from famous Chinese herbal medicine 
Arctium lappa L. Studies have shown that arctigenin has good anti-inflammatory, antitumor, antiviral and 
hypoglycemic pharmacological effects. In this article, the pharmacological effects and mechanism of arctigenin are 
reviewed, in order to intensive study and development utilization of Arctigenin. 
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引言 
牛蒡子是我国传统中药，是菊科二年生草本植

物牛蒡（Arctium lappa L.）的干燥成熟果实，又称

恶实、东洋参、大力子等，具有疏风散热、宣肺透

疹、利咽抗毒等功效，广泛应用于治疗风热感冒、

咽喉肿痛、痈肿疮毒、咳多痰饮及急性呼吸道传染

病等疾病[1]。牛蒡子苷元是从牛蒡子中提取的一种

木脂素类化合物 [2] 。牛蒡子苷元的分子式为

C21H24O6，分子量为 372.41，易溶于 DMSO 等有机

溶剂。大量研究表明，牛蒡子苷元在生物医药领域

中具有多种生物学活性，包括抗肿瘤、抗炎、抗病

毒及降血糖等药理作用。本文将对牛蒡子苷元的药

理作用及其分子机制进行综述，为牛蒡子苷元的进

一步深入研究及新药开发提供理论依据。 
1 牛蒡子苷元的抗肿瘤作用 
恶性肿瘤是指机体在各种内部因素与外部因素

的长期作用下，局部组织细胞异常增生，进而破坏

组织、器官的结构及功能，最终导致患者因器官功

能衰竭而死亡的一种疾病。虽然随着医学技术的不

断进步，肿瘤患者生存率明显提高，但目前常用的

化疗药物仍具有毒副作用强、价格昂贵、预后不良

等诸多缺点，严重危害患者的生活质量和生命安全。

研究发现，牛蒡子苷元是一种高效、安全、价廉的

中草药活性物质，可有效抑制多种癌细胞的增殖，

诱导癌细胞的凋亡，并抑制癌细胞的迁移与侵袭。 
1.1 牛蒡子苷元对肿瘤细胞的抑制增殖作用 
肿瘤细胞的无限增殖是由于某些基因的突变导

致局部组织的某一个细胞在基因水平上失去对其生

长的正常调控，从而使其发生克隆性异常增生而形

成新生物。细胞周期紊乱是细胞无限增殖的关键步

骤。细胞周期包括有丝分裂期与分裂间期。分裂间

期分为 3 期：即 G1 期（DNA 合成前期）、S 期（DNA
合成期）、G2 期（DNA 合成后期）。 

王静泓等[3]通过MTT实验检测牛蒡子苷元对人
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肝癌细胞的抑制增殖作用。结果发现，牛蒡子苷元

以浓度依赖性的方式抑制肝癌 HepG2 与 Hep3B 细

胞的增殖。进一步通过蛋白质免疫印迹实验检测牛

蒡子苷元对肝癌细胞中凋亡相关蛋白表达水平的影

响。结果发现，牛蒡子苷元可下调肝癌细胞中抗凋

亡蛋白（Bcl-xL、Mcl-1 及 survivin）的表达水平，

同时降低雷帕霉素靶蛋白（mTOR）与核糖体 S6 激

酶（S6K）的磷酸化比值，说明牛蒡子苷元通过调

控PI3K/Akt信号通路，下调抗凋亡蛋白的表达水平，

进而诱导 HepG2 与 Hep3B 细胞凋亡，最终抑制人

肝癌细胞的增殖。 
张和平等[4]通过MTT实验检测牛蒡子苷元对人

结直肠癌细胞的抑制增殖作用。结果发现，牛蒡子

苷元以时间与浓度依赖性的方式抑制结直肠癌

SW480 细胞的增殖。进一步通过 RT-PCR 实验检测

牛蒡子苷元对 SW480 细胞中增殖相关基因的表达

水平的影响。结果发现，与对照组相比，SW480 细

胞经牛蒡子苷元（20 mg/L）处理后，虽然细胞周期

蛋白 A（cyclin A）基因的表达水平没有明显变化，

但 p21 基因的表达水平明显上升，且细胞周期蛋白

B（cyclin B）、细胞周期蛋白 E（cyclin E）基因的

表达水平明显下降，说明牛蒡子苷元通过诱导

SW480 细胞发生 G1/M 期细胞周期阻滞，进而抑制

人结直肠癌细胞的增殖。 
杜建新等[5]通过MTT实验检测牛蒡子苷元对人

食管癌细胞的抑制增殖作用。结果发现，牛蒡子苷

元以浓度依赖性的方式抑制食管癌 EC-1 细胞的增

殖，EC-1 细胞的存活率随着牛蒡子苷元处理浓度的

升高而逐渐降低。进一步通过流式细胞术检测牛蒡

子苷元对 EC-1 细胞周期变化的影响。结果发现，随

着牛蒡子苷元处理浓度的升高，EC-1 细胞周期中的

G0/G1 期细胞百分率显著增加，相反 S 期细胞百分

率显著降低，说明牛蒡子苷元可抑制 EC-1 细胞由

G0/G1 向 S 期转换，进而诱导 EC-1 细胞周期中的

G0/G1 期阻滞，最终抑制人食管癌 EC-1 细胞的增

殖。以上结果表明，牛蒡子苷元通过诱导 EC-1 细胞

周期中的 G0/G1 期阻滞，进而抑制人食管癌细胞的

增殖。 
1.2 牛蒡子苷元对肿瘤细胞的抑制迁移和侵袭

作用 
迁移和侵袭是肿瘤细胞的特有能力和典型特

征，是肿瘤恶化和预后不良的主要原因之一。侵袭

主要是肿瘤细胞在原发部位的浸润，而迁移是肿瘤

细胞随血液或淋巴转移至其他部位。迁移需要肿瘤

细胞先通过它们的侵袭能力进入血管或淋巴管道系

统，肿瘤细胞的侵袭能力越强，越容易出现转移。 
薛安琪等[6]通过MTT实验检测牛蒡子苷元对人

前列腺癌细胞的抑制增殖作用。结果发现，牛蒡子

苷元以浓度、时间依赖性的方式抑制前列腺癌 PC3
细胞的增殖。进一步通过划痕实验及 Transwell 实验

检测牛蒡子苷元对 PC3 细胞迁移和侵袭能力的影

响。结果发现，用 10 μmol/L 与 2.5 μmol/L 的牛蒡

子苷元处理 PC3 细胞 12 h 后，两组细胞的侵袭抑制

率分别为 73.5%、51.3%。同时用 10 μmol/L 与 2.5 
μmol/L 的牛蒡子苷元处理 PC3 细胞 24 h 后，两组细

胞的迁移能力也明显降低，并呈浓度依赖性。通过

蛋白质免疫印迹实验检测牛蒡子苷元对 PC3 细胞中

凋亡相关蛋白表达水平的影响。结果发现，牛蒡子

苷元可下调 PC3 细胞中 Bcl-xL、Mcl-1 及 survivin
的蛋白表达水平，同时下调细胞中基质金属蛋白酶

9（MMP-9）、基质金属蛋白酶 2（MMP-2）及 CXC
趋化因子受体 4（CXCR4）的蛋白表达水平，说明

牛蒡子苷元通过调控凋亡相关蛋白，诱导人前列腺

癌细胞的凋亡，同时通过调控 MMP 信号通路，进

一步抑制人前列腺癌细胞的迁移和侵袭能力。 
杨振方等[7]通过MTT实验检测牛蒡子苷元对人

胃癌细胞的抑制增殖作用。结果发现，牛蒡子苷元

以浓度依赖性的方式抑制胃癌BGC-823细胞的增殖

作用。随着牛蒡子苷元处理浓度的升高，BGC-823
细胞的存活率逐渐降低。进一步通过 Transwell 实验

及蛋白质免疫印迹实验检测牛蒡子苷元对 BGC-823
细胞迁移和侵袭能力的影响及其相关蛋白的表达水

平的影响。结果发现，经牛蒡子苷元处理后，迁移

和侵袭的BGC-823细胞数量明显降低，且 cyclin D1、
MMP-2、MMP-9 及基质金属蛋白酶 14（MMP-14）
蛋白表达水平显著下降，同时 p21 与 p27 蛋白表达

水平及组蛋白甲基转移酶（SETDB1）蛋白表达水平

显著升高。以上结果表明，牛蒡子苷元通过调控

SETDB1 蛋白表达，抑制人胃癌细胞的增殖、迁移

及侵袭。 
1.3 牛蒡子苷元对肿瘤细胞的诱导凋亡作用 
细胞凋亡是指由基因控制的细胞自主的有序的

死亡，是维持机体正常的细胞增殖更新的一种生理

过程，可以由各种生理和病理刺激触发。目前，诱
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导肿瘤细胞发生凋亡是治疗癌症的主要方法之一。 
常亮等[8]通过 MTT 实验及 Annexin-V FITC/PI

双染实验检测牛蒡子苷元对人肝癌细胞的抑制增殖

作用。结果发现，经牛蒡子苷元处理 48 h 后，肝癌

SMMC-7721 细胞的增殖明显受到抑制。进一步通过

蛋 白 质 免 疫 印 迹 实 验 检 测 牛 蒡 子 苷 元 对

SMMC-7721 细胞中凋亡相关蛋白表达水平的影响。

结果发现，牛蒡子苷元以浓度依赖性的方式上调

SMMC-7721 细胞中内质网应激相关蛋白（CHOP、
GRP78、Caspase-12）的表达水平，说明牛蒡子苷元

通过调控内质网应激通路，诱导人肝癌细胞的凋亡。 
黄鎏等[9]通过 CCK-8 实验及流式细胞术实验检

测牛蒡子苷元对人胶质瘤细胞的抑制增殖及诱导凋

亡作用。结果发现，经不同浓度的牛蒡子苷元处理

后，胶质瘤 U251 细胞的增殖抑制率及凋亡率明显

升高。进一步通过蛋白质免疫印迹实验检测牛蒡子

苷元对 U251 细胞中凋亡相关蛋白表达水平的影响。

结果发现，抗凋亡蛋白 Bcl-2 的表达水平显著下降，

而促凋亡蛋白 Bax 表达水平显著升高，说明牛蒡子

苷元通过调控凋亡相关蛋白 Bcl-2 及 Bax 的表达水

平诱导其凋亡，进而抑制人胶质瘤细胞的增殖。 
顾启滨等[10]通过 CCK-8 实验及流式细胞术实

验检测牛蒡子苷元对人骨肉瘤细胞的抑制增殖及诱

导凋亡作用。结果发现，牛蒡子苷元可通过诱导

MG-63 细胞的凋亡，进而抑制骨肿瘤细胞的增殖作

用。此外，通过荧光定量 PCR 实验检测牛蒡子苷元

对 MG-63 细胞中凋亡相关基因表达水平的影响。结

果发现，随着牛蒡子苷元浓度的增加，Bcl-2 基因与

血管内皮生长因子（VEGFR-2）基因的表达水平下

降，Bax 基因的表达水平升高，说明牛蒡子苷元通

过抑制抗凋亡蛋白的表达水平和上调促凋亡蛋白的

表达水平，诱导 MG-63 细胞发生凋亡。以上结果表

明，牛蒡子苷元通过调控内质网应激通路，诱导

MG-63 细胞的凋亡，最终 抑制人骨肉瘤细胞的增殖。 
2 牛蒡子苷元的抗炎作用 
炎症是指具有血管系统的活体组织对损伤因子

的防御性反应，是十分常见而又重要的基本病理过

程。在通常情况下，炎症对机体是有益的，是针对

有害刺激所产生的一种防御反应，但在一些情况下，

炎症对机体是有害的，例如对人体自身组织的攻击、

发生在透明组织的炎症等等，严重危害人类健康。 
朴艺花等[11]建立哮喘模型小鼠后检测牛蒡子苷

元对哮喘各种指标的影响。结果发现，牛蒡子苷元

可有效改善模型小鼠的哮喘症状。进一步通过蛋白

质免疫印迹实验检测牛蒡子苷元对哮喘模型小鼠肺

组织中分子信号通路相关蛋白表达水平的影响。结

果发现，经牛蒡子苷元处理后，哮喘模型小鼠血清

中的沉默信息调节因子 1（SIRT1）蛋白的表达水平

升高，同时天冬氨酸蛋白酶-1（caspase-1）、NOR
样受体家族 3（NLRP3）、白细胞介素-18（IL-18）
及白细胞介素-1β（IL-1β）蛋白的表达水平下降。通

过蛋白质免疫荧光实验检测牛蒡子苷元对模型小鼠

肺组织中 NLRP3 蛋白荧光强度的影响。结果发现，

模型小鼠肺组织中 NLRP3 蛋白的荧光强度明显减

弱，说明牛蒡子苷元通过调控 SIRT1/NLRP3 信号途

径，减轻哮喘模型小鼠的气道炎症，进而改善模型

小鼠的哮喘症状。 
付兴芹等[12]通过 ELISA 实验及 RT-qPCR 实验

检测牛蒡子苷元对由刀豆蛋白 A（ConA）诱导的小

鼠急性肝炎的保护作用。结果发现，经牛蒡子苷元

处理后，急性肝炎模型小鼠血清中肿瘤坏死因子 α
（TNF-α）、干扰素 -γ（IFN-γ）水平、肝组织中 TNF-α
及 IFN-γ mRNA 的表达水平显著降低。进一步通过

流式细胞术实验及生化法检测牛蒡子苷元对骨髓来

源抑制细胞（MDSCs）中肝脏匀浆丙二醛（MDA）

及髓过氧化物酶（MPO）活性的影响。结果发现，

MDSCs 募集活化明显增强，同时 MDA 与 MPO 活

性明显降低，说明牛蒡子苷元通过调控 MDA 和

MOP 的活性，下调血清中炎症因子的分泌，最终对

由ConA诱导的小鼠急性肝炎发挥良好的保护作用。

以上结果表明，牛蒡子苷元具有良好降低炎症反应

及改变炎症调控蛋白表达的作用。 
3 牛蒡子苷元的抗甲型流感病毒作用 
病毒是指由核酸分子与蛋白质构成的非细胞形

态的生命体，常见的病毒有流感病毒、轮状病毒及

呼吸道合胞病毒等，其中甲型流感病毒具有抗原性

漂移与抗原性转变双重特性，易引起病毒抗原变异，

出现耐药毒株。 
Schröder HC 等[13]通过蛋白质免疫印迹实验检

测牛蒡子苷元对 HIV-1 病毒的相关蛋白表达水平的

影响。结果发现，经牛蒡子苷元处理后，抗 HIV 基

质蛋白（P24）与抗 HIV 核心蛋白（P17）的表达水

平显著降低，说明牛蒡子苷元具有良好的抗 HIV-1
病毒作用。高阳等[14]通过红细胞凝集实验检测牛蒡
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子苷元对甲型流感病毒的抑制增殖作用。结果发现，

牛蒡子苷元可有效抑制流感病毒的复制。以上结果

表明，牛蒡子苷元通过调控蛋白 P24、P17 的表达水

平，抑制流感病毒的增殖。 
4 牛蒡子苷元的降血糖作用 
糖尿病是指因胰岛素的分泌不足或利用障碍所

引起的碳水化合物、蛋白质及脂肪代谢紊乱性疾病，

在临床上主要以高血糖为特点。血糖含量一旦异常

增多就会引发多种并发症，导致机体多处部位发生

衰竭病变且无法治愈。 
由高飞等[15]通过蛋白质免疫印迹实验检测牛蒡

子苷元对糖尿病模型小鼠肝脏中分子信号通路相关

蛋白表达水平的影响。结果发现，对糖尿病模型小

鼠处理牛蒡子苷元后，血清中的 Toll 样受体

（TLR4）、髓样分化因子（MyD88）及核因子 κB
（NF-κB） p65 蛋白表达水平降低，但 TLR4 蛋白表

达水平无明显变化。进一步通过苏木精-伊红染色实

验检测牛蒡子苷元对小鼠肝组织病理变化情况的影

响。结果发现，牛蒡子苷元对肝脏组织损伤有较好

的保护作用，说明牛蒡子苷元可通过调控 TLR4、
MyD88 及 NF-κB p65 信号途径，缓解糖尿病模型小

鼠的肝损伤的症状。刘汶娟等[16]通过放射免疫分析

实验检测牛蒡子苷元对糖尿病模型大鼠尿素蛋白、

TNF-α 及蛋白非酶糖化的影响，结果发现，经牛蒡

子苷元处理后，糖尿病模型大鼠中尿素蛋白含量减

少，TNF-α 表达水平下降，同时蛋白非酶糖化程度

降低，说明牛蒡子苷元通过降低尿蛋白等方式减轻

肾脏损伤。马松涛等[17]通过随机双盲双模拟安慰剂

对照多中心临床试验检测牛蒡子苷元对糖尿病患者

肾脏中各种指标的影响。结果发现，经牛蒡子苷元

治疗后，糖尿病患者的肾小球机械屏障及电屏障得

到改善。以上结果表明，牛蒡子苷元对糖尿病具有

良好的临床疗效和安全性。 
5 展望 
牛蒡子苷元作为传统中药牛蒡子的主要天然活

性成分，在抗肿瘤、抗炎、抗病毒及降血糖等方面

发挥良好的治疗效果，具有很高的药用价值与开发

潜力。虽然目前牛蒡子苷元的研究报道较多，但大

都停留于牛蒡子苷元的药理作用表象研究，而缺乏

系统、详尽的活性相关分子机制报道，需要结合分

子生物学、细胞生物学、实验动物学、分子药理学

及制药工程学等理论，从分子、细胞及动物水平上

开展更深入的基础研究，以期为牛蒡子苷元的进一

步开发利用提供理论依据。 
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