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木香降血糖有效部位及有效成分研究 
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摘  要：目的  筛选木香中降血糖活性部位及主要成分。方法  制备木香乙醇提取物，乙醇提取物醋酸乙酯部位、正丁醇部

位和水提取部位；用 HepG2 细胞消耗葡萄糖模型和四氧嘧啶致糖尿病小鼠模型测定各提取物的降血糖活性；降血糖活性强

的醋酸乙酯部位用柱色谱法继续分离、精制，得 2 个化合物，经 NMR 等鉴定化合物结构；并对 2 个化合物进行降血糖活性

研究。结果  木香醋酸乙酯部位有较强的降血糖作用，从木香醋酸乙酯部位中分离得到木香烃内酯和去氢木香内酯，且两者

均可降低四氧嘧啶所致糖尿病小鼠的血糖，并显示很好的抗氧化作用。结论  木香烃内酯和去氢木香内酯可能是木香的降血

糖活性成分，抑制氧化应激从而减轻胰岛素抵抗可能是其降血糖机制。 
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Abstract: Objective  To screen the active constituents in hypoglycemic fractions in the roots of Aucklandiae lappa. Methods  The 
ethyl acetate fraction and butyl fraction were prepared by isolating the ethanol extracts in the roots of A. lappa using ethyl acetate and 
butyl alcohol, and the remaining water phase was named as water extract. The hypoglycemic effects of these fractions were first 
screened in glucose consume test by HepG2 cells, and then confirmed by alloxan-induced diabetic mice. The ethyl acetate fraction with 
high hypoglycemic activity was further purified using column chromatography, from which two compounds were obtained. They were 
costunolide and dehydrocostus lactone. Their structures were evaluated by NMR and their hypoglycemic activities were studied. 
Results  The ethyl acetate fraction was more hypoglycemic than butyl alcohol fraction and water extract. Costunolide and 
dehydrocostus lactone purified from ethyl acetate fraction revealed the significant hypoglycemic effect on alloxan-induced diabetic 
mice and also had anti-oxidative activities. Conclusion  Costunolide and dehydrocostus lactone isolated from the roots of A. lappa  
exert hypoglycemic activity through the inhibition of oxidative stress, thereby reducing insulin resistance. 
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木香为菊科植物木香 Aucklandia lappa Decne. 
的根，有行气止痛、健脾消食之功效，主要用于治

疗和缓解胸胁、脘腹胀痛、泻痢后重、食积不消、

不思饮食等症状[1]。煨木香实肠止泻，用于泄泻腹

痛。有关木香化学成分研究的报道较多，主要集中

在倍半萜类化合物，如木香烃内酯和去氢木香内酯

等[2]。有报道称木香水提取物无降血糖作用，而木

香醇提物降血糖作用的研究尚未见报道[3]。细胞对

葡萄糖的消耗常被用来筛选降血糖药物，本实验采

用 HepG2 细胞消耗葡萄糖模型和四氧嘧啶致糖尿

病小鼠模型，研究木香乙醇提取物，乙醇提取物醋

酸乙酯部位、正丁醇部位和水提取部位的降血糖活

性，为木香应用于治疗糖尿病提供参考。 
1  材料 
1.1  药材与试剂 

木香来自重庆开县木香 GAP 基地，由西南大

学生药学教研室徐晓玉教授鉴定为菊科植物木香

Aucklandia lappa Decne.的干燥根；木香烃内酯（批 
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号 11524-201006）、去氢木香内酯（批号 111525- 
200907）对照品，购自中国食品药品检定研究院；

盐酸二甲双胍片，批号 20100802，湖北午时药业股

份有限公司。RPMI 1640 培养基、胎牛血清，Gibco
公司；胰酶、2, 7-二氯荧光黄双乙酸盐（DCFH-DA）、

四氧嘧啶，Sigma 公司；葡萄糖、超氧化物歧化酶

（SOD）、丙二醛（MDA）试剂盒，均为南京建成生

物工程研究所产品；其他化学试剂均为分析纯。 
1.2  仪器 

Thermo 6500 型 CO2 培养箱；EOS bravo Plus
型全自动生化分析仪；JJ—CJ—2 型洁净工作台；

Zeissa xiover40 CFL 倒置显微镜；F4500 型荧光分光

光度计，日本日立公司；LC—6AD 液相色谱系统、

LC-Solution 色谱工作站、SPD—M20A 紫外检测器

（190～800 nm），均为日本岛津公司产品。 
1.3  动物 

昆明种雄性小鼠，SPF 级，体质量（20±2）g，
购自重庆医科大学实验动物中心，动物许可证号 
SCXK（渝）20070001。 
1.4  细胞 
    人肝癌细胞株 HepG2，中国典型培养物保藏中

心提供。 
2  方法 
2.1  木香提取物的制备 

木香粉碎，分别用 10、8、6 倍量 85%乙醇水

浴回流 2、1.5、1.5 h，滤过，滤液合并、浓缩得

85%乙醇提取物（乙醇提取物）。乙醇提取物用水

混悬后，分别用醋酸乙酯、正丁醇萃取，得醋酸乙

酯部位和正丁醇提取部位及水层残余物（水提取物

部位）。 
2.2  木香各提取物主要成分测定[4] 
2.2.1  色谱条件  C18 色谱柱（200 mm×4.6 mm，5 
μm）；流动相为甲醇-水（65∶35）；体积流量 1 
mL/min，检测波长为 225 nm，进样量 10 μL。 
2.2.2  对照品、供试品溶液的制备  取木香烃内酯

对照品、去氢木香内酯对照品适量，精密称定，分

别加甲醇制成 0.1 mg/mL 对照品溶液。取木香各提

取物浸膏，精密称定，分别加甲醇制成 1 mg/mL 的

溶液，0.45 μm 微孔滤膜滤过，取续滤液即为供试

品溶液。 
2.3  HepG2 细胞消耗葡萄糖检测[5] 
2.3.1  细胞培养  HepG2细胞复苏后置于含10%灭

活小牛血清的 RPMI 1640 培养基中并转入 100 mL

培养瓶中，在 37 ℃、5% CO2 条件下培养。细胞贴

壁长满后，倾去培养基，用 0.25%胰蛋白酶消化，

每 3 天按 1∶3 的比例传代 1 次，取对数生长期的细

胞用于实验。 
2.3.2  分组与给药  将 HepG2 细胞置于含 10%小

牛血清的 RPMI 1640 培养基中并转入 48 孔板中，

待细胞长至 80%～90%融合后，将 RPMI 1640 培养

基更换成无血清的培养基。细胞分为对照组、二甲

双胍（5 mg/L）阳性对照组及木香醋酸乙酯部位组、

正丁醇部位组及水提取部位组、乙醇提取物组，各

提取物质量浓度均分别为 1、5、10 mg/L，每个质

量浓度平行 6 孔。上述各组细胞给药后孵育 24 h，
用葡萄糖临床检测试剂盒检测培养基细胞上清液中

葡萄糖的量，计算 24 h 葡萄糖消耗量。 
2.4  对四氧嘧啶致糖尿病小鼠的影响 
2.4.1  模型制备  小鼠禁食 12 h 后，尾 iv 四氧嘧

啶 65 mg/kg，注射后正常饲养 72 h，禁食 12 h 后取

尾静脉血测定小鼠血糖，血糖值＞11 mmol/L 的小

鼠作为糖尿病模型小鼠[6]。 
2.4.2  分组与给药  糖尿病模型小鼠随机分为 8
组，每组 10 只，给药组分别 ig 给予木香醋酸乙酯

部位 400、200、100 mg/kg，木香正丁醇部位 400、
200、100 mg/kg、二甲双胍片 100 mg/kg，给药体积

均为 10 mL/kg，每日给药 1 次，连续 16 d。另设正

常对照组，该组与模型组小鼠均给予等体积蒸馏水。

第 17 天禁食不禁水 12 h 后，尾静脉取血测定空腹

血糖[7]。 
2.5  醋酸乙酯部位活性成分分离 

  取木香醋酸乙酯部位浸膏35 g进行硅胶柱色谱

分离，石油醚、石油醚-醋酸乙酯（50∶1、20∶1、
10∶1、5∶1）、醋酸乙酯、丙酮、甲醇快速洗脱，

浓缩，8 个洗脱组分的量分别为 0.78、11.37、10.74、
0.69、3.42、2.71、5.33 g。石油醚-醋酸乙酯（50∶1、
20∶1）洗脱部分有晶体析出，经重结晶分别得到化

合物 1 和 2，进行 NMR 等鉴定并与相关文献数据

比对[8]，鉴定化合物 1 为去氢木香内酯，化合物 2
为木香烃内酯。 
2.6  化合物 1和 2对糖尿病小鼠血糖和SOD、MDA
水平的影响 

  按“2.4.1”项下方法制备糖尿病模型小鼠，取

模型小鼠 40 只随机分为 4 组，每组 10 只，分别为

去氢木香内酯组、木香烃内酯组，给药剂量均为 25 
mg/kg[9]，二甲双胍片组给药剂量为 100 mg/kg，各
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组小鼠均每天 ig 给药 1 次，连续给药 20 d；模型组

小鼠 ig 生理盐水；另取 10 只正常小鼠，ig 给予等

体积蒸馏水，作为对照组。第 18 天糖尿病小鼠禁食

不禁水 12 h 后尾静脉取血，测定空腹血糖值；第 20
天摘眼球取血，按试剂盒方法测定血清 SOD、MDA
水平。 
2.7  化合物 1 和 2 对高糖处理 HepG2 细胞内活性

氧的影响 
 采用 DCFH-DA 检测细胞内活性氧水平[10-11]。

HepG2 细胞在 24 孔板中用高糖培养基（含葡萄糖

50 mmol/L、血清 10%的 RPMI 1640 培养基）培养

48 h 后，给药组加入去氢木香内酯、木香烃内酯（终

质量浓度均为 1、5、10、15、20 mg/L）培养 24 h。
收集各组细胞置于含 DCFH-DA 20 μmol/L 的无血

清培养基中，37 ℃孵育 30 min 后取出，用荧光分

光光度计测定 DCF 的平均荧光强度，激发波长 488 
nm，发射波长 535 nm，计算抑制率。 

抑制率＝（高糖处理细胞荧光值－药物处理细胞荧光值）/

高糖处理细胞荧光值 

2.8  统计学处理 
实验结果采用 SPSS18.0 进行统计分析，数据以

±x s 表示，组间差异比较采用单因素方差分析。 

3  结果 
3.1  木香各提取物中主要成分测定 

木香乙醇提取物醋酸乙酯部位含木香烃内酯与

去氢木香内酯分别为 22.5%、30.2%；木香正丁醇部

位和水提取部位均不含这 2 种化合物；木香乙醇提

取物中含木香烃内酯与去氢木香内酯分别为 3.9%
和 4.4%。 
3.2  各提取物对 HepG2 细胞消耗葡萄糖的影响 

表 1 结果显示，木香醋酸乙酯部位组 HepG2
细胞消耗葡萄糖的量随给药质量浓度的增加而增

加，与对照组相比差异显著（P＜0.05、0.01），表

明该部位明显促进肝癌细胞 HepG2 吸收葡萄糖，5 
mg/L 时的作用略强于同质量浓度的二甲双胍，10 
mg/L 时的作用优于乙醇提取物。木香正丁醇部位 1 
mg/L 时 HepG2 细胞消耗葡萄糖的量与模型组无显

著差异，在 10 mg/L 时与模型组相比差异明显（P＜
0.05）。木香水提取部位组细胞消耗葡萄糖的量与模

型组无显著差异。木香乙醇提取物组明显促进

HepG2 细胞吸收葡萄糖（P＜0.05、0.01），且随给

药质量浓度的增加作用增强，但作用略弱于相同质

量浓度的二甲双胍。由上述结果可知，木香乙醇提

取物及其醋酸乙酯部位、正丁醇部位能较好地促进 

表 1  木香各提取物对 HepG2 细胞吸收葡萄糖的影响 ( ± = 6x s , n ) 
Table 1  Effect of each extract from roots of A. lappa on glucose absorption in HepG2 cells ( ± = 6x s , n ) 

组 别 ρ / (mg·L−1) 
24 h 葡萄糖消耗量 / 

(mmol·L−1) 
组 别 ρ / (mg·L−1) 

24 h 葡萄糖消耗量 / 

(mmol·L−1) 

对照 － 1.874 3±0.034 0 水提取部位 1 1.879 9±0.077 2 

醋酸乙酯部位 1 2.642 0±0.016 9▲  5 1.903 5±0.018 8 

 5 2.972 0±0.064 6▲▲  10 1.891 7±0.039 7 

 10 3.890 9±0.053 8▲▲ 乙醇提取物 1 2.568 9±0.079 7▲ 

正丁醇部位 1 1.936 7±0.093 2  5 2.849 6±0.087 1▲▲ 

 5 2.032 1±0.020 1  10 3.110 2±0.037 3▲▲ 

 10 2.344 0±0.031 6▲ 二甲双胍  5 2.883 1±0.046 9▲▲ 
与对照组比较：

▲P＜0.05  ▲▲P＜0.01 
▲P < 0.05  ▲▲P < 0.01 vs control group 

HepG2 细胞吸收葡萄糖，进而对木香醋酸乙酯部

位、正丁醇部位进行降血糖活性测定。 

3.3  木香醋酸乙酯部位和正丁醇部位对糖尿病小

鼠血糖的影响 
木香醋酸乙酯部位的降血糖作用随其剂量的增

加而增强，在 400 mg/kg 时小鼠的血糖水平与模型

组相比差异显著（P＜0.01）。木香正丁醇部位 100、
200、400 mg/kg 3 个剂量的降血糖作用轻微，糖尿

病小鼠的血糖水平与模型组相比无显著差异。结果

见表 2。 
3.4  木香烃内酯和去氢木香内酯对糖尿病小鼠血

糖及 SOD 和 MDA 水平的影响 
与对照组相比，其他各组小鼠造模后血糖水平

明显升高（P＜0.01）。给药 18 d 后，去氢木香内酯

和木香烃内酯组糖尿病小鼠的血糖水平显著降低

（P＜0.01），与二甲双胍的作用相当。去氢木香内酯 
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表 2  木香醋酸乙酯和正丁醇部位对四氧嘧啶致糖尿病小鼠

血糖水平的影响 ( ± = 10x s , n ) 
Table 2  Effect of ethyl acetate and butyl fractions in roots 

of A. lappa on blood glucose levels of alloxan- 
induced diabetic mice ( ± = 10x s , n ) 

血糖 / (mmol·L−1) 
组 别 

剂量 / 

(mg·kg−1) 给药前 给药后 

对照 － 3.57±0.21 3.25±1.48 

模型 － 17.19±4.54 17.66±3.80 

醋酸乙酯部位 100 14.42±5.40 13.92±3.39 

 200 15.33±3.41 11.52±4.06*

 400 16.31±3.06 10.75±2.04**

正丁醇部位 100 15.03±5.68 14.93±6.37 

 200 17.25±4.81 16.12±5.97 

 400 17.44±4.76 15.63±4.90 

二甲双胍 100 15.79±5.28 10.61±3.08**

与模型组比较：*P＜0.05  **P＜0.01 
*P<0.05  ** P<0.01 vs model group 

和木香烃内酯可显著增强糖尿病小鼠血清 SOD 活

性（P＜0.01），二甲双胍也具有增强 SOD 活性的作

用（P＜0.05）。木香烃内酯、去氢木香内酯、二甲双

胍均能显著降低糖尿病小鼠血清中 MDA 水平（P＜
0.05、0.01）。结果见表 3。 
3.5  木香烃内酯与去氢木香内酯对 HepG2 细胞内

活性氧的影响 
由图 1 可知木香烃内酯和去氢木香内酯可以明

显抑制细胞中活性氧产生的量，随着剂量的增加，

可以显著抑制细胞活性氧的产生，且木香烃内酯的

效果略优于去氢木香内酯，表明两者对高糖细胞产

生的活性氧有较好的抑制作用，因而可以减弱氧化

应激造成的机体损伤。 
4  讨论 

本研究利用肝细胞消耗葡萄糖模型和四氧嘧啶

致糖尿病小鼠模型，筛选出木香中降血糖活性部位

为乙醇提取物的醋酸乙酯部位，并从中分离出去氢 

表 3  木香烃内酯和去氢木香内酯对糖尿病小鼠血糖水平及 SOD 和 MDA 水平的影响 ( ± = 10x s , n ) 
Table 3  Effects of costunolide and dehydrocostus lactone on blood glucose level and activities of SOD and MDA 

in alloxan-induced diabetic mice ( ± = 10x s , n ) 

血糖 / (mmol·L−1) 
组 别 剂量 / (mg·kg−1) 

给药前 给药第 18 天 
SOD / (U·mg−1) MDA / (nmol·mL−1)

对照 － 5.5 ±1.55 4.9 ±1.67 178.66±10.15 3.28±0.40 

模型 － 24.1 ±3.33▲▲ 22.98±3.10 120.14±6.62 6.15±0.31 

木香烃内酯 25 22.38±5.06▲▲ 14.25±3.13** 151.93±12.7** 5.74±0.29* 

去氢木香内酯 25 21.65±5.71▲▲ 15.68±2.90** 145.12±12.46** 5.46±0.53** 

二甲双胍 100 21.77±6.25▲▲ 14.16±5.02** 125.78±13.2* 4.98±0.61** 

与对照组比较：
▲▲P＜0.01；与模型组比较：*P＜0.05  **P＜0.01 

▲▲P < 0.01 vs control group; *P < 0.05  **P < 0.01 vs model group 

 

图 1  木香烃内酯和去氢木香内酯对高糖处理 HepG2 细胞

产生活性氧的影响 
Fig. 1  Effects of costunolide and dehydrocostus lactone on 

ROS level in high glucose-treated HepG2 cells 

木香内酯和木香烃内酯。有研究表明，木香烃内酯

对链脲佐菌素诱导的大鼠糖尿病有较好的降血糖作

用[12]。由于去氢木香内酯与木香烃内酯的结构相

似，故推测两者为木香降血糖的有效成分，本实验

结果验证了这 2 个化合物的确有较好的降血糖作

用，并且作用略强于阳性对照药物二甲双胍片，提

示去氢木香内酯和木香烃内酯作为抗糖尿病先导化

合物具有广阔的开发前景。糖尿病的发生、发展与

自由基的关系是近年来糖尿病研究的热点[13]，有研

究表明胰岛素抵抗是机体在细胞水平上对活性氧

产生过多的一种生理性防御机制[14]，且氧化应激

是引起胰岛 β细胞功能缺陷并加剧其恶化的主要原 
因[15]。SOD、MDA 和活性氧是反映体内氧化损伤
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的重要指标，木香烃内酯和去氢木香内酯降血糖机

制可能与减少体内活性氧的量，提高机体抗脂质氧

化能力，增强 SOD 活力，减轻胰岛素抵抗有关。

但这 2 个化合物具体抗糖尿病作用机制有待于进一

步的深入研究，木香中是否还存在其他降血糖有效

部位及有效成分也尚需进一步研究确认。 
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