
  第 33 卷 第 5 期 2010 年 10 月                                                                - 361 - 

苍耳子“毒性”及现代毒理学研究进展 
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摘  要  苍耳子为历代中医临床治疗鼻渊要药，有小毒，属传统记载的有毒中药。现代药理研究苍耳子具有抗菌、抗病毒、

抗炎、镇痛、降血糖、抗过敏等作用。现代临床医学中苍耳子为鼻科常用药，尤其多用于治疗慢性鼻炎、慢性鼻窦

炎。但临床中常因长期、过量、反复使用苍耳子以及其炮制不当或者未经炮制使用而发生中毒。毒理学研究提示其

对多脏器均有损伤，主要对肝脏和肾脏的损害较为严重。查阅大量中外文献，综述苍耳子功效及毒性、化学成分和

毒理方面的研究进展，并对其“效－毒”相关性问题进行探讨。 
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Advances in studies on toxicity and modern toxicology of 
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Abstract  Xanthii Fructus is commonly used by clinical medicine in rhinology throughout the ages. It belongs to the documented 
toxic traditional Chinese medicine. According to the modern pharmacological studies, Xanthii Fructus has antibacterial, 
anti-inflammatory, analgesic, hypoglycemic, and anti-allergy effects. It is commonly used in rhinology, especially used in 
the treatment of chronic rhinitis and sinusitis. However, the clinical long-term, excessive, repeated, and without preparation 
or in inappropriate preparation use of Xanthii Fructus may cause poisoning. Toxicological studies suggest that Xanthii 
Fructus can lead to multi-organ damage, severely in the liver and kidney. Referring to a large number of domestic and 
foreign literatures, the progress of efficacy, toxicity, chemical composition, and toxicology of Xanthii Fructus has been 
reviwed. The correlation between efficacy and toxicity of Xanthii Fructus has been discussed as well 
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苍耳子，首见于《神农本草经》，名葈耳实；苍

耳子之名则见于《千金•食治》，但并未言有毒。至

《本草品汇精要》始云“有毒”。2010 年版《中国

药典》收载系菊科植物苍耳 Xanthium sibiricum Patr. 
et Widd.干燥成熟带总苞的果实。味辛，性平，苦温，

有小毒，归肺经。主要用于风寒头痛，鼻渊流涕，

风疹瘙痒，湿痹拘挛等症的治疗，为历代治疗鼻渊

头痛的要药[1-2]。本文现就有关资料对苍耳子功效及

毒性、化学成分和毒理方面的研究进展进行概述，

并对其“效－毒”相关性问题进行探讨。 
1  化学成分研究 

苍耳子主要化学成分为苍耳子苷（strumaro- 
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side）、苍耳醇、苍耳酯、树脂、脂肪油、生物碱、

维生素和色素等。还含有葡萄糖，果糖，蔗糖；酒

石酸（tartaric acid）等有机酸及蛋白质和氨基酸[3]。

从果中得到 1,3,5-三-O-咖啡酰基奎宁酸（1,3,5-tri-O- 
caffeoylquinic acid），3,5-二-O-咖啡酰基奎宁酸（3,5- 
di-O-caffeoylquinic acid）[3]。种仁含氢醌（hydroqui- 
none），苍术苷（atractyloside）[4]。种子壳含羧基苍术

苷（carboxyatractyloside）[5]，结构式见图 1。水浸剂

中分离出一种具有苷类性质的物质（暂名为 AA2）[6]。

1.1  水溶性苷类化合物 
苍耳子中水溶性苷类主要指苍术苷与羧基苍

术苷。羧基苍术苷又名二萜羧酸苍术苷或胶苍术

苷，是针状晶体，分子式与相对分子质量分别为 

 

 

 

 

 

图 1  苍术苷及羧基苍术苷结构式 
Fig.1  Structures of atractyloside and carboxyatractyloside 

C31H44K2O18S2，826.84。国外关于苍术苷（atracty- 
loside）与羧基苍术苷（carboxyatractyloside，CAT）
的研究主要在其是 ADP／ATP 转运载体蛋白抑制

剂及毒性方面[7-8]，包括急性与亚急性毒性、肝肾损

害、细胞毒性、行为特征及康复等，且主要研究羧

基苍术苷的毒性。有关它们的生物化学特征及中毒

机制，Obatomi 等[9]进行了详细的综述。 
1.2  倍半萜内酯类化合物 

倍半萜内酯为菊科植物的特征性成分，常含有

α、β-不饱和羰基-γ内酯结构片段，研究表明它是其

生物活性的一个主要功能团[3,10]，该类结构具有很

好的生物活性，如抗肿瘤和细胞毒活性、微生物生

长抑制作用、抗菌抗过敏作用、引起脊椎动物中毒

及植物生长抑制（植物毒素）等[3]。 
苍耳子中倍半萜内酯化合物主要是愈创木烷型

和裂愈创木烷型。其中 xanthatin（苍耳亭，苍耳素）

是活性研究比较多的一个化合物[4]。Xanthatin 具显

著的抗金黄色葡萄球菌群特性，包括耐甲氧西林金

葡菌(MRSA)[5]，也具有细胞毒活性。另外还有黄

质宁 (xanthinin ，即隐苍耳内酯 [5] ）、苍耳明

（xanthumin，即苍耳内酯）[5]、苍耳醇（xanthanol）
及它们的衍生物[6,11]等倍半萜内酯类化合物，结构

式见图 2。 
 

 

 

 

 

图 2  苍耳子及苍耳属植物中主要倍半萜内酯化合物及结构 
Fig.2  Main sesquiterpene lactones in Xanthii Fructus and plants of Xanthium L. and their structures  

 
Marie 等[12]对有关化合物生物活性研究表明

Xanthatin 和 Xanthinin 有明显的抑制真菌的活性，

但杀真菌的活性不明显。Favier 等[13]研究了天然苍

耳倍半萜内酯类及合成系列化合物的抗溃疡活性，

其中，Xanthatin 的活性最大，能有效抑制由于酸碱

而引起的溃疡。同时也证明了显露的 α，β 不饱和

羰基似是该活性的一个核心结构。 
1.3  挥发油成分 

苍耳子果实中所含挥发油成分的量较低，苍耳

子在入药过程中主要以炒制品为主，因此挥发油成

分对苍耳子的药效作用影响不大。挥发油成分的研

究主要以苍耳属植物叶为研究对象。通常采用水蒸

汽蒸馏法提取，以 GC-MS 作为分析方法[14]。苍耳

X. strumarium 叶中主要挥发油成分为 δ-柠檬烯

（δ-limonene），香芹醇（carveo1），α-紫罗兰酮

（α-ionone），萜品油烯（ terpinolene），β-石竹烯

（β-caryo-phyllene），散花烃（р-cymene）等。郭亚

红等[15]对苍子挥发油成分进行的分析结果表明苍

耳子中挥发油成分与苍耳属植物叶挥发油成分具有

明显差异。苍耳子挥发油主要以烷烃类物质为主，
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其次为烷醇类物质。而烯、醛类物质的量相对较少。 
1.4  脂肪油成分 

干燥果实含脂肪油 9.2％，是苍耳子的主要组成

成分。其脂肪酸中含亚油酸 64.2％、油酸 26.8％、

棕榈酸 5.32％、硬脂酸 3.63％，不皂化物中含有蜡

醇（cergl alcoho1）、β-谷甾醇、γ-谷甾醇、ε-谷甾

醇。丙酮不溶性脂中卵磷脂占 33.2％，脑磷脂占

66.8％[16]。 
脂肪油成分在苍耳子中的量虽然很高，但有药

效与苍耳子的药理作用相关联的化合物并不多。有

文献报道[17-18]亚油酸有抗癌活性，棕榈酸有一定的

消炎作用。 
1.5  蛋白质类物质 

苍耳种子中含有丰富的蛋白质，不休眠的大粒

种子中含有 48 种蛋白质，休眠的小粒种子中含有

47种蛋白质。种子中含有 1种SOD同工酶、3种 POD
同工酶、7 种细胞色素氧化同工酶、7 种脂酶同工酶。

含有较丰富的蛋白质和 SOD 或许是苍耳子具有一

定药用价值的原因之一[19]。王先酉等[20]从苍耳子种

仁中分离纯化得到苍耳子凝集素，它对人 A、B、O
型血和人精子均有凝集作用。 
1.6  其他成分 

韩婷等[21]对苍耳子中酚酸类化合物进行了研

究，分离并测定了 6 个咖啡酰奎宁酸类化合物，以

及咖啡酸和阿魏酸等。有研究[22]从苍耳子丙酮提取

液中分离出噻嗪二酮（Thiazinedione）及咖啡酰奎

宁酸类化合物，咖啡酸等。秦路平等[23]从苍耳子中

分离出另一种含有 β-D -吡喃葡萄糖苷结构分子的

噻嗪二酮化合物，进一步证实了噻嗪二酮类化合物

的存在。此外，苍耳子中尚含有生物碱，如大黄素、

大黄酚、芦荟大黄素等。 
2  毒理学研究 

苍耳子具有抗菌、抗病毒、镇痛、调节免疫、

降血糖、抗过敏、降压等广泛药理作用[24]。毒理学

研究提示其具有一定的毒性，对多脏器均有损伤，

对肝脏和肾脏的损害较为严重。 
2.1  急性毒性实验 

李涓等[25]报道苍耳子水提物的小鼠半数致死

量（LD50）为 201.14 g 生药／kg，而苍耳子醇提物

的小鼠最大耐受量（MTD）大于 2.4 kg 生药／kg，
水提物的毒性明显大于醇提物，认为毒性物质存在

于水提物部分中，可溶于水，醇提物中未见含有明

显有毒成分。 
苍耳子水浸剂小鼠 ip 的 LD50 为 0.93 g／kg。

苍耳子油及苍耳子蛋白毒性甚小，毒性成分系一种

由水浸剂中分离出的黄色结晶性苷 AA2，对小鼠、

大鼠 ip 的 LD50 分别为 10 和 4.6 mL／kg[26]。羧基苍

术苷小鼠 ip、sc 和 ig 的 LD50 分别为 2.9、5.3 和 350 
mg／kg[27]。 

金传山等[28]对苍耳子的炮制方法与毒性之间

的关系研究中，用苍耳子水煎液对 10 只小鼠 ig 给

药，观察 24 h 动物死亡数量，实验结果为生品死亡

数为 8 只，炒品 3 只，炒后去刺品未见死亡。表明

炒后去刺品毒性最小，炒品次之，生品毒性最大。 
何芙莉等[29]报道小鼠对苍耳子水煎醇提取液

经一次性 ig 昆明种小鼠，结果表明最大耐受剂量为

0.437 g(原生药)／kg，是人体口服剂量（9 g）的 138
倍。此倍数符合目前国内有关中药毒性和安全试验

方法介绍的 100 倍以上为安全的标准，但比其他中

药为低。 
2.2  长期毒性实验 

李涓等[25]用 SD 大鼠来比较水提和醇提 2 种提

取物的长期毒性，苍耳子不同提取物大、小剂量组

分别 ig 给予 4.0、1.5 g（原生药）／mL 苍耳子药液

1 mL／100 g，其剂量为 40.0、15.0 g（生药）／kg。
对照组 ig 等容积蒸馏水。给药 1 次／d，连续给药

30 d。结果发现 2 种提取物对动物的毒性反应不明

显，动物的肝、肾功能以及肝、肾组织的病理切片

均未发现异常。 
动物实验毒性表现为对外界刺激反应迟钝，呼

吸不规则，死前呼吸极度困难并伴有阵发性惊厥。

病理组织检查表明肝脏有退行性变性或坏死；肾脏

曲管上皮浊肿，其中肝脏损害最严重，与四氯化碳

损害相似，继发性脑水肿所致惊厥可能是死亡直接

原因。动物中毒后发生的强烈阵发性惊厥，与苍耳

子中所含的苷类物质使血糖显著降低有关[30]。 
2.3  毒性机制研究 

宋振玉等[26]将苍耳子仁脱脂，制成水浸剂，并

从中提取分离出一种黄白色结晶状具有苷类性质的

物质（含葡萄糖及鼠李糖）暂名为 AA2。AA2 的毒

性作用性质与原水浸剂相同，可能为苍耳子的主要

毒性成分。AA2 的主要作用之一为在短时间内使动

物血糖下降，大鼠注射 AA2 大剂量后 2～4 h，血

糖可降至惊厥水平，动物一般于数次惊厥后即行死
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亡，如于惊厥开始时注射大量葡萄糖使血糖升高，

动物死亡的时间即延迟。AA2 虽能使正常动物的

血糖下降，但不能改变大鼠因注射四氧嘧啶引起的

高血糖，AA2 不但不能增加动物肝糖原的形成，反

而促进肝糖原的减少，可见其降血糖的机制与胰岛

素不同，而与苯乙双胍相似。在急性毒性实验中

AA2 一次注射的 LD50 及 95％可信区间对小鼠为

10.0（4.2～24.5）mg／kg，对大鼠为 4.6（1.8～11.8）
mg／kg。AA2 的中毒症状和苍耳子的水浸液所表现

完全相同。 
王素贤等[31]从蒙古苍耳种仁中分离出苍术苷，

并认为苍术苷是苍耳子的主要毒性物质基础，毒性

反应与苍耳子水煎剂的毒性反应基本一致。其他成

分如羧基苍术苷、羧基苍术酸钾也具有较强的毒性。 
3  临床不良反应及中毒表现 

苍耳子有小毒。有资料认为苍耳子用量过大，

如成人用量在 30 g 以上，或误食鲜苍耳子 l0 粒以

上、苍耳苗 50 g 以上，儿童食苍耳子 5～6 粒都可

引起中毒[32]。使用不当易引起各脏器的损害，对心

脏、肝脏、肾脏等实质性器官损害较为严重。 
3.1  多脏器损害 

14 例患者皆因鼻渊头痛、鼻塞、流浊涕等症而

服苍耳子合剂 1 个月以上，患者均表现食欲不振、

恶心、呕吐、腹痛、腹泻。重者频繁呕吐、上腹部

广泛压痛，2 例出现黄疸，肝功检查可见 GPT 明显

升高。引起中毒性心肌损害，临床主要表现为胸闷

心悸、心慌气短、头晕乏力、四肢麻木、口唇发麻、

痛觉迟钝，心律不齐、心率减慢、高血钾，心电图

提示房室传导阻滞，室性早博。由于苍耳毒蛋白中

毒后的全身毛细血管扩张，通透性增高，引起广泛

性出血，可出现面色苍白，口唇发绀，出现全身散

在出血点，严重中毒引起口鼻大出血，致使循环衰

竭[33]。 
刘树民等[34]认为苍耳子的肝毒作用机制是抑

制了机体内源性自由基清除系统的酶系和非酶系，

引发脂质过氧化作用，并形成脂质过氧化物，从而

引起细胞损伤。 
3.2  泌尿系统 

患者 1 例因腰椎骨质增生自行食用苍耳子 250 
g，分 3 d 连续煎服。出现恶心呕吐、小便黄赤、数

量不多、蛋白尿、尿素氮（BUN） 14.4 mmol／L，
血肌酐（Cr）166 mol／L。采取口服肝泰乐，静脉

滴注强力宁、葡萄糖、维生素 C 等治疗，5 d 后痊

愈[35]。患儿服用 40～60 粒水煎苍耳子用于治疗荨

麻疹，每日 3 次，共 3 d，出现蛋白尿、血尿、尿糖、

BUN 6.37 mmol／L，Cr 119 μmol／L，后抢救无效

死亡[36]。 
3.3  过敏反应 
3.3.1  接触性皮炎 

患者均因风湿病曾外敷“苍耳捣烂的叶及

汁”，平均 8 h，28 例患者表现为外敷部位出现水

疱、大疱，似烫伤样，边界清楚，有不同程度的灼

热、胀痛、瘙痒。立刻停止苍耳叶及汁外敷，清洁

皮肤，经口给予 1 种或 2 种抗组胺药，同时经口给

予泼尼松 30 mg／d，共 1 周。患者均痊愈[37]。 
3.3.2  紫癜 

1 例患者为治疗牙龈肿痛，自购苍耳子 10 g，
焙干研末，每次 5 g，隔日 1 次炒蛋服用，共 8 d。
第 6 天皮肤出现小红疹，牙龈出血，第 7 天出现血

尿、鼻出血、黑便。第 8 天开始全身皮肤可见出血

点及瘀斑，浅表淋巴结不大，巩膜无黄染，鼻腔有

血迹，口腔黏膜可见血疱及瘀斑。血小板 1.7× 
1010 L－1。诊断为药物性血小板减少性紫癜。予利

血生口服，泼尼松、维生素 K、苯唑西林静脉滴注，

输注浓缩血小板。3 d 后白细胞恢复正常，出血停

止，1 周后血小板恢复正常，痊愈出院[38]。 
4  讨论 

有毒中药主要是指依据古籍文献、在药典或教

材标明“大毒”“有毒”或“小毒”的中药[39]。其

“毒”大多来源于临床经验认识，鲜有现代药理毒理

系统研究数据。在治疗鼻病的大部分中药复方制剂

中，苍耳子是必不可少的一味中药，为中医治疗“鼻

渊”要药，但文献载明“小毒”，属有毒中药范畴。

苍耳子引起的毒性反应表现为多器官、多靶点、多

系统。部分学者认为苍耳子的毒性物质常损害肝、

心、肾等内脏实质细胞，出现黄疸、心律不齐、蛋

白尿，尤以损害肝脏为甚。 
苍耳子为秋季采收，晒干，炒制去刺后应用。

其加热过程可以降低毒性。发生苍耳子中毒，往往

是因为炮制不当造成，如受热不均造成未炒透、炒

制时间不足。苍耳子有毒，一般炮制后方可药用。

多数学者认为苍耳子的毒性与其所含毒性蛋白有

关；其毒蛋白经水浸泡或加热处理，可降低毒性，

如炒焦、炒炭后能破坏其毒性。有学者认为苍耳子
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药用必须炒至焦黄，使脂肪油中所含毒蛋白变性，

凝固在细胞中不被溶出，而达到减毒目的[40]。 
苍耳子的毒性也有认为与其降低血糖有关，张

梅等[41]研究表明苍耳子不是通过减脂降低血糖的，

苍耳子溶液能降低正常小鼠空腹血糖，并且对餐后

0.5～1 h 的血糖也有明显降低作用。苍耳子具有显

著降低高血糖小鼠的血糖值和改善高血糖模型小鼠

糖耐量的作用，初步推测苍耳子可能具有促进胰岛

B 细胞产生和促进葡萄糖代谢作用，使正常血糖和

葡萄糖负荷后的血糖值有所改善。 
结合所参阅文献发现苍耳子的毒性研究还存在

一些亟待解决的问题。（1）苍耳子产生毒性的毒性

机制研究不够明确。在临床苍耳子中毒病例中，表

现均为多个实质性器官损害，但均未能明确其发生

机制。而在诸多报道中以肝脏的损害最为严重，认

为可以进行体外肝细胞实验，进一步研究苍耳子对

肝脏的损害机制。（2）苍耳子临床上基本采用炒制

去刺品。炮制方法为清炒，但常常因炒制时间不足，

受热不均而未炒透，引起临床中毒。因此认为需要

完善的监督机制，杜绝因炮制不当而产生毒性。（3）
临床均采用炮制后的苍耳子，但目前却未见炒苍耳

子的急性毒性和长期毒性试验的研究报道。（4）苍

耳子发生毒性的病例中一部分是由于大量、重复使

用生品造成。其生品的毒性成分是否与炒品的毒性

成分相同，如果相同，其毒性物质基础是什么；如

果不同，生品的毒性在炮制过程中能否被降低，以

及各自不同毒性物质基础的情况下，抢救措施是否

一致等问题都亟待解决。（5）现代毒理学研究发现

苍耳子水提取物比醇提取物毒性大，因此预计有毒

成分主要集中在水溶性部分。水溶性部分主要含有

苷类和毒蛋白。有研究表明苍耳子毒性成分为苍术

苷[31]，但不能排除毒蛋白的可能性，也很可能是两

者共同产生毒性。因此考虑是不是可以从苍耳子的

苷类与毒蛋白两者的对比实验进行毒理研究。 
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