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醋炙柴胡的化学成分及药理作用研究进展 
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摘  要：柴胡是常用中药，醋炙后其化学成分及药理活性均有较大改变。柴胡醋炙后 3个主要原生皂苷转化为次生皂苷，挥

发油类成分中的 β-蒎烯等 10个成分消失，新生成糠醛、1,3-辛二烯等 15种成分，正辛醛等 9种成分含量增加，正庚醛等 5
种成分含量降低；醋炙柴胡疏肝解郁和消炎利胆作用增强，而解热镇痛作用有所减弱。而醋炙柴胡通常作为引经药与其他药

物配伍使用，其引经增效的机制可能与醋炙柴胡影响转运蛋白的表达以及诱导或抑制 β-葡萄糖醛酸酶等代谢酶有关，具体

作用机制有待进一步研究。 
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Abstract: Radix Bupleuri is a common traditional Chinese medicine. After vinegar baking, the chemical composition and 
pharmacological effects in Radix Bupleuri were changed significantly. The chemical changes included the converting of three native 
Saikosaponins into secondary saponins, and the disappearances of ten components of volatile oil including β-pinene. Also, 15 new 
compounds appeared, such as furfural and 1,3-symplectic diene. Meanwhile, the contents of nine compounds increased, such as octyl 
aldehyde, and the contents of five compounds decreased, such as heptanal. The pharmacological researches showed that the dispersing 
stagnated hepatoqi, antidepressant, anti-inflammatory and cholagogic effects increased, while the antipyretic analgesia effects 
decreased after stir-baking with vinegar. Vinegar-baked Radix Bupleuri (VBRB) was used as a meridian-guiding drug in traditional 
Chinese medicine formula. Moreover, its mechanism of synergized action as meridian-guiding might be related with modulating the 
transport protein, inhibiting or promoting the metabolic enzymes in targeted tissues, while the specific mechanisms of VBRB still need 
be further studied. 
Key words: Radix Bupleuri; vingar-baked Radix Bupleuri (VBRB); β-pinene; 1,3-symplectic diene; β-glucuronidase; dispersing 
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柴胡为伞形科植物柴胡 Bupleurum chinense 
DC.或狭叶柴胡Bupleurum scorzonerifolium Wind.的
干燥根，性味苦、微寒，归肝胆经，具有解表退热、

疏肝解郁、升举阳气的功效[1]。历代古籍记载柴胡

的炮制方法有 20 余种，其中应用较广泛的炮制方

法有：醋炙柴胡、鳖血炙柴胡、酒炙柴胡、蜜炙柴

胡等[2]。目前，柴胡的醋炙品收载于 2015年《中国

药典》。中药炮制理论认为药材醋炙后可以引药入

肝胆经。清代的《本经逢原》记载了柴胡炮制后功

效不同，即“入解药生用，清肝炒熟用”[3]。 
现代研究发现柴胡醋炙后疏肝解郁功效增强，

如傅德元将复元活血汤内柴胡改为醋炙柴胡后，发

现该方对气机阻滞、跌打损伤所致的痞块、疼痛等

症具有良好的“复元”效果，尤其对情志因素所致

肝经循行部位的病变效果最佳[4]。杜庆山[5]将柴胡

舒肝散中的柴胡改为醋炙柴胡后，发现醋炙柴胡组

对肠易激综合征的治愈率高于生柴胡组，疗效高于

生柴胡组。本文对柴胡醋炙后化学成分和药理作用

的变化，以及与其他药材配伍后对配伍药材药理作

用的影响进行综述，为临床上更好地应用生柴胡与

醋炙柴胡提供依据。 
1  化学成分变化 

柴胡主要含有柴胡皂苷类、挥发油类、黄酮类、

香豆素、脂肪酸、类固醇、多糖和聚乙烯等化学成

分[6-8]。醋炙后其化学成分发生改变，目前研究较多

的是柴胡皂苷类成分和挥发油类成分的变化。 
1.1  柴胡皂苷类成分 

目前的研究集中在比较柴胡醋炙后原生柴胡

皂苷以及多糖、甘氨酸和琥珀酸等化学成分的含量

变化。有研究显示柴胡醋炙后，柴胡皂苷 a、c、d、
a＋c＋d 的量减少，柴胡皂苷 b1、b2的量增加，而

柴胡总皂苷的量基本不变[9-21]。醋炙后原生皂苷在

酸性条件下转化为次生皂苷，柴胡皂苷 a转化为 b1，
柴胡皂苷 d 转化为 b2[9-11]。在化学结构上，原生皂

苷 a、c、d的 13, 28-环氧醚键在醋炙过程中断裂，

生成具有异环双烯结构的次生柴胡皂苷[15-18]。 
1.2  挥发油类成分 

柴胡醋炙后挥发油类成分的改变主要表现为

挥发油出油率的显著降低及挥发油类含量的改变，

这可能是柴胡醋炙后功效发生改变的主要原因。柴

胡挥发油的解热、抗炎药效物质基础正己醛、正庚

醛、2-戊基呋喃、(E, E)2, 4-癸二烯醛的含量在醋炙

后明显降低，β-蒎烯等 13种成分消失，正辛醛等 9

种成分的相对含量有所增加，生成糠醛等 15 种新

成分[22-23]，生柴胡与醋炙柴胡的挥发油中化学成分

含量变化见表 1。 
2  药理作用 

药理实验表明，柴胡具有解热镇痛、保肝、抗

病毒、促酶分泌、抗溃疡、抗癌等多种活性[24-25]。

柴胡醋炙后其药理作用发生改变，现在的研究资料

显示醋炙柴胡与生柴胡比较，抗炎作用减弱，疏肝

保肝、抗抑郁、减肥与降血脂作用有所增强。 
2.1  抗炎作用减弱 

柴胡生用具有抗炎作用，醋炙后抗炎作用减

弱，其作用机制与醋炙柴胡对角叉菜胶导致的大鼠

足跖肿胀，棉球引起的肉芽增生、二甲苯所致大鼠

耳肿胀以及毛细血管通透性增加的炎性反应均有

拮抗作用有关；若以抗肿胀和减少渗出为指标，醋

炙柴胡的抗炎作用弱于生柴胡[26]。 
2.2  疏肝保肝作用增强 

柴胡醋炙后其药理活性的改变主要是缓和升

散作用，增强疏肝止痛、利胆方面的功效[27-28]，发

挥增强保肝和促进胆汁分泌作用，在治疗肝脏疾病

的效果明显，如黄疸、肝炎、肝硬化、肝癌等症[29-32]。

然而其抗炎作用却明显减弱[33]，可能与醋炙后具有

解热镇痛作用的挥发油类成分含量减少有关[22]。 
柴胡及其醋炙品均有保肝作用，研究表明二者

均能减轻 CCl4造成的小鼠肝损伤，并能降低小鼠体

内的谷草转氨酶转氨酶（AST）和谷丙转氨酶

（ALT），且醋炙柴胡的保肝活性大于柴胡[14]，并且

醋炙柴胡的保肝活性与炙柴胡时醋的比例呈正相

关[26]。柴胡与醋炙柴胡均能对抗猪血清所致的大鼠

肝纤维化，均能降低大鼠血清Ⅲ型前胶原（PCⅢ）、

Ⅳ型胶原（ColⅣ）、透明质酸（HA）、层黏连蛋白

（LN）、纤维连结蛋白（FN）的水平，使大鼠的肝

小叶形态以及肝纤维化均有所改善，但醋炙柴胡的

抗纤维化作用明显强于生柴胡[34]。 
2.3  抗抑郁作用增强 

生柴胡和醋炙柴胡均有疏肝解郁的功效，均具

有抗抑郁的作用。动物实验表明，其抗抑郁的作用

机制可能与其增加脑内单胺类递质去甲肾上腺素

（NE）、多巴胺（DA）的含量[35]，提高正常大鼠以

及抑郁模型大鼠体内的雌激素水平，雌激素直接作

用于下丘脑–垂体–肾上腺轴系统，故表现为改变

情绪性行为[36]，抑制胆碱酯酶的活性，减少乙酰胆

碱的水解[37]，且上述研究表明醋炙柴胡的抗抑郁功 
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表 1  生柴胡与醋炙柴胡挥发油中化学成分含量变化 
Table 1  Volatile compounds in raw and vingar-baked Radix Bupleuri 

化合物名称 生柴胡 醋炙柴胡 化合物名称 生柴胡 醋炙柴胡 

糠醛 不含 含 7-亚-7-对双环庚烷 含 不含 

1,3-辛二烯 不含 含 1,2,2-三甲基-1-对甲苯基环戊烷 含 不含 

2,4-二甲基戊烷 不含 含 1-甲基-4-(5-甲基-1-亚甲基-4-己烯基)环己烷 含 不含 

2-庚酮 不含 含 9-氮杂双环(6,2,0)-癸烷-10-酮 含 不含 

3,3-二甲基-2-戊酮 不含 含 1-甲基-4-(1-甲基醚)-环己二烯 含 不含 

10-十二炔-1-醇 不含 含 环辛烯氧化物 含 不含 

2-辛烯醛 不含 含 马鞭草烯醇 含 不含 

1-乙烯基醚-正己烷 不含 含 正辛醛 少 多 

2-壬炔 不含 含 1,5,5-三甲基-1,3,6-环庚三烯 少 多 

2-壬炔-1-醇 不含 含 月桂烷 少 多 

2,4-壬二烯醛 不含 含 2-壬烯醛 少 多 

2,4-二甲氧基甲苯 不含 含 乙酸龙脑酯 少 多 

α-荜澄茄油烯 不含 含 1,8-环十四烷二炔 少 多 

6-甲基-2-(4-甲基)-5-庚烯 不含 含 4-十三烷烯-6-炔 少 多 

橙花叔醇 不含 含 3, 7α-亚甲基-3-αH-环戊辛烯 少 多 

β-蒎烯 含 不含 癸酸 少 多 

3-亚甲基-1,7-辛二烯 含 不含 正己醛 多 少 

2-乙基-4-戊烯酸 含 不含 正庚醛 多 少 

天竺癸醛 含 不含 3,7-二甲基-1,3,6-辛三烯 多 少 

1,4-二甲基二环[2,1,0]戊烷 含 不含 2-戊基呋喃 多 少 

2-癸烯醛 含 不含 (E,E)2,4-癸二烯醛 多 少 

 
效均大于生柴胡。 

生柴胡和醋柴胡的抗抑郁作用与剂量呈正相

关，柴胡不同炮制品均能增加小鼠脑内 5-羟色胺

（5-HT）的含量，但低剂量水平时，酒柴胡组和鳖

血柴胡组均较生柴胡组小鼠的不动时间短，脑内

5-HT的含量较高；高剂量水平时，醋柴胡组的小鼠

的不动时间短，脑内 5-HT的含量最高[38]。 
2.4  减肥与降血脂作用增强 

药理实验表明，醋炙柴胡可以抑制高脂肪饮食

导致的肥胖大鼠体重的增加及体内脂肪的累积，其

作用机制可能为增加大鼠体内脂肪酸的氧化[39]。与

芍药配伍后作用增强，醋柴胡＋杭白芍（1∶3）、
柴胡＋赤芍药（1∶3）配对使用后，两组药对均能

显著影响大鼠的脂质代谢，都能降低大鼠的血清总

胆固醇（TC）、低密度脂蛋白胆固醇（LDL-C）、脂

蛋白 a 水平。其中醋柴胡＋杭白芍组对 TC 的影响

较强，并且能降低 TG，而柴胡＋赤芍药组对

LDL-C、脂蛋白 a的作用较强。两组配对使用的药

材组合对脂质代谢的影响可能与柴胡皂苷降低血

浆胆固醇作用有关[40]。 
3  增加配伍药物的肝脏分布及作用机制 

王岚等[41]和伍倩[42]认为中药的引经作用主要

为促进药物进入靶器官，作用方式表现为促进药物

入某些器官或组织，增加被引药物某些成分在煎煮

时的溶出，或是在煎煮过程中吸收其它成分而形成

新的具有治疗作用的物质，或是引经药作用于相应

的转运载体和代谢酶体系，从而增强组织对药物的

吸收与贮留。醋炙柴胡与其他药品配伍后，可以直

接增加配伍药品在肝脏的分布，如醋炙柴胡与大黄

酸合用后可使大黄酸在各器官的达峰时间提前，并

且能改变其在各器官的分布情况。且分布情况与醋

炙柴胡的剂量相关，大黄酸（40 mg/kg）＋醋柴胡

（1 200 mg/kg）的肝脏里的药物峰值浓度是大黄酸

组（40 mg/kg）的 5倍以上[43]。与氧化苦参碱合用



  Drug Evaluation Research  第 41卷 第 1期  2018年 1月 

     

• 166 • 

后，可增加药物在小鼠肝脏中的分布，在其他组织

中的峰浓度减小，醋炙柴胡可达增效减毒的功效[44]。

而与索拉非尼合用后，索拉非尼在肝脏的浓度显著

上升，血浆中药物浓度无明显差异，进一步表明了

醋柴胡可增加其他药物在肝脏中的浓度[45]。也可通

过显著减少药物在其他组织的分布，同时并不增加

药物在肝脏的分布从而达到增加肝脏的相对综合靶

向效率的作用，如醋炙柴胡与龙胆苦苷的合用[46]。 
目前的研究表明，醋炙柴胡增加药物肝脏分布

的作用机制可能与醋炙柴胡改变细胞囊泡膜内 pH、
影响细胞膜转运蛋白的表达及影响代谢酶的活性

有关。 
3.1  改变肝细胞囊泡膜内的 pH值 

刘丽娟等[47]的研究表明醋炙柴胡影响药物在

体内的分布机制可能是改变大鼠肝细胞囊泡膜内

pH值，从而影响药物的转运。 
3.2  影响细胞膜转运蛋白的表达 

药物的分布通常取决于药物与微环境之间的

相互作用，包括影响转运蛋白和细胞膜的脂质成

分。膜转运蛋白多药耐药相关蛋白 1（MRP1）、多

药耐药相关蛋白 2（MRP2）以及有机阳离子转运蛋

白 2（Oct2）是介导细胞内药物吸收和外排的膜蛋

白[48-49]。冯丽敏等[50]研究发现醋炙柴胡水提液 10 
mg/mL作用于人胚肾细胞 HEK293 48 h后，细胞对

多药耐药相关蛋白MRP1的底物秋水仙碱的摄取及

MRP1 mRNA的表达显著降低，同时细胞对秋水仙

碱的外排作用增强，但对MRP1的蛋白表达无影响，

表明醋炙柴胡增强秋水仙碱的外排作用并非通过

改变 MRP1 蛋白表达或 mRNA 表达而实现，并通

过进一步研究发现醋炙柴胡肝靶向增强作用与其

增加 Oct2 mRNA的表达有关[51]。 
此外，醋炙柴胡还可通过降低大鼠肝细胞的细

胞膜 P糖蛋白（P-gp）的表达和细胞膜的脂质成分

来增大其渗透性，这可能是醋炙柴胡影响其他药物

靶向效果的原因[52]。 
3.3  影响代谢酶活性 

肝脏中的肝药酶直接影响药物代谢的氧化还

原和水解等环节[53]。传统医药习惯将醋炙柴胡用作

引经药，以加强其他药物的靶向作用，减少对其他

组织的作用。醋炙柴胡增大加白芦藜醇、大黄酸和

氧化苦参碱的肝脏分布，可能通过抑制肝药酶细胞

色素（CYP）的活性来增加对药物的摄取，延长药物

在肝脏的时间，减少药物在其他组织的吸收[32, 54]。醋

炙柴胡提取液对CYP1A2和CYP3A4几乎无调节作

用，但对 CYP2C9有显著的抑制作用，提示醋炙柴

胡与CYP2C9底物类同时应用时会有药物的相互作

用，从而影响药物的分布[55]。而 Cheng等[31]的药动

学实验进一步证实了柴胡醋炙品对 CYP2E1、
CYP2D6 和 CYP3A4 的诱导作用，但对 CYP1A2 的
活性无影响。 

Chen 等[33]以对硝基酚为底物，发现醋炙柴胡

提取物影响 β-葡萄糖醛酸酶活性，β-葡萄糖醛酸酶

是广泛存在于肝、胆、胰等器官中的水解酶。柴胡

不同提取部位均为 β-葡萄糖醛酸酶的抑制剂，柴胡

皂苷 a、b、b2、c和 d均为 β-葡萄糖醛酸酶诱导剂。

表明醋炙柴胡对代谢酶 β-葡萄糖醛酸酶的诱导或

抑制作用影响其他药物在肝脏组织的分布和药效

学改变，从而为醋炙柴胡能够发挥肝脏引经作用提

供了佐证。 
4  结语 
4.1  醋炙柴胡化学成分明显变化 

柴胡醋炙后，部分柴胡皂苷由原生转化为次

生，表现为柴胡皂苷 a转化为 b1，柴胡皂苷 d转化

为柴胡皂苷 b2，化学结构上的变化主要为环氧醚键

断裂，形成异环双烯结构的次生皂苷。醋炙后挥发

油含量有所降低，主要表现为 β-蒎烯等 13 种成分

消失，正辛醛等 9种成分的相对含量有所增加。 
4.2  疏肝保肝作用增强 

柴胡醋炙后，抗抑郁作用、抗肝纤维化作用以

及疏肝止痛、利胆作用增强，仅抗炎作用弱于生柴

胡。减肥与降血脂作用与配伍的药物有关，对脂质

代谢的影响可能与柴胡皂苷降低血浆总胆固醇有

关。其他药理作用以及相关的作用机制有待于深入

研究。 
4.3  引经作用机制仍待明确 

醋炙柴胡的引经作用是中医药配伍应用的重

要组成部分，但目前的研究不够深入。已有的研究

表明，引经药物的使用有利于被引药物在相应器官

的吸收增强或使其积聚，类似于靶向给药[56]。 
但是，目前对醋炙柴胡引经的现代研究与传统

中医理论间存在很大的偏差，主要表现在以下 3个
方面：（1）中医理论中柴胡引经作用引的是肝经，

不仅限于肝脏 1个部位，而多数实验设计只考虑了

对肝细胞的作用，而尚缺少与除肝细胞以外的其他

的比较研究，不能充分说明其靶向作用；（2）柴胡

引经作用与醋炙的关系尚不十分明确，是柴胡醋炙
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后的药性改变而入肝，还是炮制后产生新化学成分

变化导致的肝脏靶向性，尚需进一步研究；而且，

醋炙柴胡常在复方里作为君药使用，其在中医治疗

作用中起主导作用，引经作用是否为其自身活性成

分的肝靶向作用尚未报道；（3）大多数研究只考虑

柴胡中某些化学成分的作用，而忽略了中药的多成

分、多靶点的综合作用规律。 
因此，笔者认为醋炙柴胡的引经作用不能简单

地从“引药直达肝”来解释其作用机制，而要从多

方面和多层次考察引经药与整个机体的作用，探讨

引经的作用途径。希望以醋炙柴胡为契机，多出现

设计周密、逻辑合理的实验研究揭示其醋炙对药理

作用以及作用机制的影响，为中药炮制理论发展提

供参考依据。 
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