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摘  要：人参 Panax ginseng 作为“百草之王”，药用历史悠久，随着科学研究的不断深入，人参的药学物质基础更加明确，

药理活性更加清晰，作用机制不断阐明。以人参为基源的创新药物研究与开发步入了快车道，尤其是人参皂苷综合开发技术

方案的提出，为人参皂苷创新药物的开发提供了新的思路，必将产生系列治疗心脑血管疾病、治疗神经系统疾病、提高免疫

功能及抗肿瘤等方面的创新药物，提升人参产业的高科技含量，促进大健康产业的高质量发展。 
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Research and development of novel drugs based on Panax ginseng ——comprehensive 

technology development program of ginsenoside 
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Abstract: Panax ginseng has a long history of being recognized as “the king of herbal medicines”. With the advancement of scientific 

research, pharmaceutical substance basis of P. ginseng is more clear, pharmacological activities are clearer, and mechanisms of action 

continue to be elucidated. The development and research of innovative drug based on P. ginseng has stepped into a fast lane, especially 

the introduction of comprehensive exploitation technical solutions of ginsenosides further shed light on the new directions of 

ginsenoside drug design, which will lead to novel drugs production for treating cardiovascular and cerebrovascular diseases, curing 

neurological disorders, enhancing immune functions and anticancer activities, enhance the high-tech contents of ginseng industry and 

facilitate the development of big health industry in a high-quality manner. 
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人参 Panax ginseng C. A. Meyer 为五加科人参

属植物，因其极高的药用价值备受中西医推崇。早

在《神农本草经》中就有记载：“人参主补五脏，安

精神，定魂魄，止惊悸，除邪气，明目，开心益智，

久服轻身延年”。2012 年我国正式批准人参为新资

源食品，从而人参作为药食两用天然资源，迎来了
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产业发展的新时代，扩大了人参的应用范围，延长

了人参的产业链。人参富含人参皂苷类、人参多糖

类、人参多肽类、甾醇类、蛋白质、氨基酸、黄酮

类、核苷酸类、有机酸类、维生素类及无机元素营

养成分及功能因子，是人参作为“百草之王”的物

质基础。自 20 世纪 50 年代以来，人参的科学研究
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取得了长足的发展，围绕人参种植及新品质培养、

药理药化及毒理、入血成分及作用机制、结构修饰

及创新药物开发等方面取得了丰硕成果，其中《中

国人参》《人参皂苷 NMR 标准图谱》[1]、《人参营养

成 分 及 功 能 因 子 》 [2] 及 Ginseng Nutritional 

Components and Functional Factors[3]等专著代表了

人参不同研究领域的科技结晶。 

人参皂苷是人参的主要营养成分及功能因子。

目前人参属植物中分离出的人参皂苷约有 300 种[4]，

而从人参不同部位发现的人参皂苷（元）及结构修

饰人参皂苷（元）200 余种，在食品、保健品及药品

中应用广泛，尤其在创新药物开发领域具有良好的

临床应用前景。近年来围绕人参皂苷创新药物开发

开展的大量研究取得了许多重大科研进展。 

1  人参皂苷的结构和药理作用 

人参皂苷属于三萜类皂苷，根据母核的不同分

为达玛烷型、齐墩果酸型和奥克梯隆型人参皂苷（图

1）。其中达玛烷型人参皂苷母核为四环三萜，又依

据 C-6 位是否有取代基分为人参二醇组皂苷和人参

三醇组皂苷。齐墩果酸型人参皂苷属于五环三萜皂

苷，是以齐墩果酸为母核的人参皂苷。而奥科梯隆

型人参皂苷是达玛烷型人参皂苷侧链含有含氧五元

环的三萜皂苷，是西洋参特有的人参皂苷类型。 

人参皂苷的药理作用主要表现在保护心脏[5]、

抗肿瘤[6]、缓解糖尿病及并发症[7]、保护神经系统[8]

等方面（表 1），这些疾病都具有成因复杂的特点。 

 

图 1  人参皂苷的不同母核结构 

Fig. 1  Different mother nucleus structures of ginsenoside 

表 1  人参皂苷的主要药理作用及其机制 

Table 1  Main pharmacological effects of ginsenosides and their mechanisms 

药理活性 作用机制 代表性人参皂苷 文献 

保护心脏 抗氧化 人参皂苷 Rb1、Re 9-10 

抗炎症反应 人参皂苷 Re 11 

抑制心肌细胞凋亡及自噬 人参皂苷 Rb1、Rh3、Rg1 12-15 

维持线粒体功能，减轻钙超载 人参皂苷 Rg3、Re 16-17 

抗肿瘤 抑制肿瘤细胞增殖 20(S)-人参皂苷 Rg3，人参皂苷 Rd、Rg3、Rh2 18-23 

诱导肿瘤细胞凋亡 人参皂苷 Rb1、Rb2、Rg1，20(S)-人参皂苷 Rg3，人参皂苷 Rh2、

CK、Rg3、Rd、F2 
24-30 

增强对肿瘤细胞的免疫 人参皂苷 Rg1、Rh1、Rg3 31-33 

抑制肿瘤细胞的转移 人参皂苷 Rb2、Rg1、Rg3、Rh1、Rh2、Rd、CK 34-43 

保护神经系统 诱导神经干细胞分化 人参皂苷 Rd、Rg3 44-45 

促进神经细胞生长 人参皂苷 Rb1、Rg1 46-48 

促进神经损伤修复 人参皂苷 Rb1、Rb3、Rg1、Rh3 49-52 

降低药物的神经细胞毒性 人参皂苷 Rb1、Rg1、Re 53-54 

缓解糖尿病及

其并发症 
抗氧化 人参皂苷 Rb3、Rb1、Rg1 55-57 

抑制肝糖异生 人参皂苷 Rb3 58 

促进血管新生 人参皂苷 Rg1 59 

改善血糖水平 人参皂苷 Re 60 
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其中氧化应激反应以及炎症反应广泛存在于发病部

位，是共性的机制。而人参皂苷的抗氧化与抗炎活

性已被大量的实验数据所证实[9-11]。多种人参皂苷

也可通过抑制心肌细胞凋亡[12-15]、维持线粒体的功

能以及减轻钙超载[16-17]等方面保护心脏、缓解冠心

病。人参皂苷对包括胃癌、肺癌、肝癌等 10 种肿瘤

具有显著的抑制作用。人参皂苷通过抑制肿瘤细胞

增殖[18-23]、诱导肿瘤细胞凋亡[24-30]、增强人体对于

肿瘤细胞的免疫反应[31-33]以及抑制肿瘤细胞的侵袭

与转移[34-41]等机制达到抗肿瘤的目的。且人参皂苷与

其他药物联合应用可增强其抗肿瘤效果[42-43]。人参皂

苷对于阿尔茨海默病、帕金森等由神经细胞病变导

致的疾病也具有显著的缓解作用[44-54]。另外，多种

人参皂苷能够从不同机制缓解多种糖尿病并发症，

其中涉及心脏、神经等多个系统[55-60]。 

1981—2019 年，天然产物及其半合成衍生物

占所有批准药物的 23%，而半合成衍生物构成了其

中的主要部分（19%）[61]。天然产物因其新颖的结

构、显著多样的生物活性以及独特的作用机制，长

期以来被认为是研制新药的资源宝库[62]。从天然

产物中寻找新药或先导化合物的研究已是国内外

研发新药的活跃领域[63]。近年来围绕人参皂苷创

新药物开发开展了大量研究，并取得了许多重大科

研进展。 

2  人参皂苷的创新药物开发 

2.1  已上市药物 

目前以人参为基源的创新药物研究与开发取得

了许多重大成果（表 2）。其中以人参果总皂苷为主

要有效成分的振源胶囊已经应用于临床多年，具有

治疗冠心病及糖尿病双重功能，临床疗效较好，取

得了良好的经济效益和社会效益[64]；以人参茎叶总

皂苷为主要有效成分的人参茎叶总皂苷胶囊健脾益

气，用于气虚引起的心悸、气短、疲乏无力、纳呆，

也用于冠心病、更年期综合征、隐性糖尿病及肿瘤

的辅助用药[65]；以西洋参茎叶总皂苷为主要有效成

分的心悦胶囊益气养心、和血，用于冠心病心绞痛

气阴两虚证者[66]。 

以人参皂苷 Rg3 单体为原料的参一胶囊，具有

培元固本、补益气血的功效，可配合化疗用药，提

高机体免疫功能、改善肿瘤患者的气虚症状，有助

于提高原发性肺癌、肝癌的疗效[67]，开启了人参皂

苷单体创新药物开发的先河，迎来了人参皂苷创新

药物开发的新时代。 

表 2  已在中国获批上市的含有人参皂苷的药物 

Table 2  Approved drugs containing ginsenosides in China 

产品名称 规格 

参一胶囊 含人参皂苷 Rg3 10 mg/粒 

人参皂苷 Rg3 原料药 

金龙胆草浸膏 不少于 12.0%（以人参皂苷 Re 计） 

七生静片 含人参皂苷 Rb1 15 mg/片 

七生力片 含人参皂苷 Rb1 15 mg/片 

振源片* 含人参果总皂苷 25 mg/片 

振源胶囊 含人参果总皂苷 25 mg/粒 

人参茎叶总皂苷* 原料药 

西洋参茎叶总皂苷 原料药 

人参茎叶总皂苷胶囊* 25 mg～0.2 g& 

人参茎叶总皂苷片* 25 mg～0.11 g& 

复方环磷酰胺片* 含人参茎叶总皂苷 50 mg/片 

参芪降糖颗粒 每 1 克相当于饮片 2.39 g，含人

参茎叶总皂苷 17.14 mg 

心悦胶囊 含西洋参茎叶总皂苷 50 mg/粒 

*多个生产单位  &不同生产单位生产的同一商品名药物的规格不同 

*multiple production units  &different production units produce 

different specifications of the same brand name drugs 

2.2  临床研究药物 

目前成功开发并开展临床研究的有广东泰禾生

物药业有限公司和中山大学中山医学院科技开发中

心研制的人参皂苷 Rd 原料药及其人参皂苷 Rd 注

射液（1.1 类化药，治疗急性脑梗死），吉林大学与

北京鑫利恒科技发展有限公司开发的 20(S)-人参皂

苷 Rg3 原料药及 20(S)-人参皂苷 Rg3眼膏（1.1 类化

药，抗病毒）、20(S)-人参皂苷 Rg3注射液（1.1 类化

药，抗癌）、人参皂苷 Re 原料药、人参皂苷 Re 片

（1.2 类化药，促智），浙江亚克药业有限公司与海南

亚洲制药研发的 20(S)-原人参二醇（1 类中药，抗

癌），吉林大学与吉林华康药业股份有限公司开发的

伪人参皂苷 GQ 原料药及伪人参皂苷 GQ 注射液

（1.1 类化药，抗心肌缺血）等创新药物，均获得了

国家食品药品监督管理局临床研究批件，其他在国

家药品监督管理局-药物临床试验登记与信息公示

平台备案的药物见表 3。这些创新药物的上市，将

极大程度地解决制约人参产业发展的重大问题和科

学瓶颈，造福人类。 

3  人参皂苷结构修饰关键技术及开发创新药物技

术方案 

单体人参皂苷含量较大的有人参皂苷 Re、Rd、 
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表 3  进入临床试验的人参皂苷类药物 

Table 3  Ginsenosides drugs in clinical trials 

药物名称 适应症 试验通俗题目 登记号 试验状态 

人参次苷 H 滴丸 晚期非小细

胞肺癌 

评价滴丸安全性和有效性临床研究 CTR20160561 进行中，招募中 

晚期肝癌 评价人参次苷 H 滴丸提高肝癌患者生活质量的临

床研究 

CTR20132054 进行中，招募完成 

进展期非小

细胞肺癌 

评价人参次苷 H 滴丸提高肺癌患者生活质量的临

床研究 

CTR20130218 已完成 

人参皂苷 CK 片 类风湿性关

节炎 

人参皂苷 CK 片 Ib 期临床研究 CTR20171472 进行中，招募中 

人参皂苷 CK 片 I 期临床试验 CTR20150151 已完成 

人参皂苷 CK 片食物影响试验 CTR20140860 已完成 

人参皂苷 CK 片 I 期临床试验 CTR20130697 进行中，招募完成 

人参总次苷口腔

崩解片 

慢性稳定型

心绞痛 

评价人参总次苷口崩片的有效性与安全性研究 CTR20131467 进行中，招募完成 

人参总次苷口崩片人体耐受性试验 CTR20130270 已完成 

人参总次苷片 慢性稳定型

心绞痛 

人参总次苷片人体耐受性试验 CTR20131466 已完成 

伪人参皂苷 GQ

注射液 

心绞痛 伪人参皂苷 GQ 治疗心绞痛 IIa 期临床研究 CTR20191009 进行中，尚未招募 

心肌缺血 伪人参皂苷 GQ 注射液单次给药 I 期临床研究 CTR20131074 已完成 

心绞痛 伪人参皂苷 GQ 注射液多次给药 I 期临床研究 CTR20130380 已完成 

Rb1、Rg1 等，可以通过提取分离得到工业化生产的

量。其余人参皂苷（元）量少，只有通过结构修饰

技术，才能达到工业化生产及产业化目的，如稀有

人参皂苷 Rg3、Rh2 等。另外，虽然很多天然存在的

人参皂苷本身具有一定的药理活性，但因成药性的

不足而很少能直接应用于临床，结构修饰在一定程

度上可弥补天然产物成药性的不足[68]。人参皂苷的

结构修饰，实现了稀有人参皂苷产业化。通过人参

皂苷结构定向修饰技术，解决了单体人参皂苷含量

低，无法开发的难题。本课题组利用化学合成手段，

实现了稀有 20(S)-人参皂苷 Rg3、Rh2 和 20(S)-原人

参二醇（PPD）、拟人参皂苷 GQ 的产业化。其中

20(S)-人参皂苷 Rg3 眼膏（1 类化药，抗病毒）完成

了 III 期临床研究，临床批件号 2004L04263，拟人

参皂苷 GQ 注射液（1 类化药，抗心肌缺血），开展

了 II 期临床研究，临床批件号 2010L2645。 

3.1  人参皂苷结构修饰的关键技术 

针对单体人参皂苷含量低，难产业化，及生物

活性有待提高等重大问题，在“十一五”科技支撑

计划、吉林省“双十工程”科技攻关等项目的支持

下，开展了人参皂苷定向结构修饰的研究，在人参

皂苷的结构修饰、活性筛选及人参皂苷产业化等研

究领域取得了丰硕成果。 

3.1.1  创新突破人参皂苷结构修饰关键技术，实现

20(S)-人参皂苷 Rg3、Rh2 及 PPD 等稀有人参皂苷

（元）产业化  众所周知，人参皂苷是人参的主要有

效成分，其中 20(S)-人参皂苷 Rg3、Rh2 及 PPD 具有

很强的抗癌活性，但是自然界中它们含量均十分低，

如人参中含人参皂苷 Rg3仅 0.000 003%，难以实现

工业化生产，是制约其开发抗癌药物的主要瓶颈之

一。目前有酸水解人参总皂苷制备人参皂苷 Rg3（参

一胶囊）的报道[69]，但其获得的是 20(S/R)-人参皂

苷 Rg3 一对对映体，只有 50%产物可利用。 

本课题组通过首创的手性结构修饰技术，将含

有相同 20(S)-人参皂苷 Rg3结构单元的人参皂苷 Rb

族、Rc、Rd 等二醇组皂苷，在强碱、高温条件下水

解，保留相同的 R1 基团，去掉不同基团 R2，高效

转化为稀有人参皂苷（元），分别获得了稀有 20(S)-

人参皂苷 Rg3、Rh2 及 PPD 单一组分，质量分数达

到 98%以上，达到了千克级水平，突破了产业化关

键技术，其核心技术是保持人参皂苷 C-20 位构型

不变。其具体技术路线见图 2。 

3.1.2  首次开展达玛烷型人参皂苷向奥克梯隆型

人参皂苷转化，实现拟人参皂苷 F11、GQ 及 DQ 的
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产业化  本课题组[70]通过人参皂苷侧链定向氧化

环合技术发明，将达玛烷型人参皂苷侧链双键进行

氧化，得到环氧化合物，进而与 C-20 位-OH 进行亲

和取代反应形成含氧五元环，创新的实现人参皂苷

转化成西洋参特有的奥克梯隆型皂苷，并获得了系

列新伪人参皂苷，包括 20(R)-拟人参皂苷 F11、伪人

参皂苷 GQ、伪人参皂苷元 DQ，生物活性显著增强，

其核心技术是保持奥克梯隆型人参皂苷的 C-20 及

C-24 位构型不变。产品转化率达到 90%以上，产品

质量分数达 98%以上。其反应机制见图 3。 

 

图 2  人参二醇组皂苷制备稀有人参皂苷 Rg3、Rh2及 PPD 

Fig. 2  Preparation of rare ginsenosides Rg3, Rh2 and PPD from panaxadiol saponins 

 

图 3  达玛烷型人参皂苷转化为奥克梯隆型人参皂苷的反应机制 

Fig. 3  Reaction mechanism of conversion of dammarane-type ginsenosides to octillol-type ginsenosides 

3.2  首次提出了单体人参皂苷创新药物综合开发

的技术方案 

本课题组首次提出了单体人参皂苷创新药物综

合开发的技术方案。通过人参皂苷结构修饰关键技

术，解决单体人参皂苷含量低及生物活性弱的产业

化难题；针对人参的不同功效确定创新药物的适应

症，采取不同的给药途径，结合临床需求开发单体人

参皂苷；核心目标是依据含量高低不同、生物活性差

异，有序进行单体人参皂苷创新药物的综合开发。 

人参皂苷创新药物综合开发技术方案见图 4。 

4  结语 

随着人参皂苷类成分的不断挖掘及其衍生物的

不断合成，以及现代药理学的发展，人参皂苷在抗

癌、抗炎、抗肥胖、调节代谢紊乱、改善记忆力以

及保护心血管等方面取得了可喜的成果，尤其在抗

肿瘤方面已取得了较好的临床治疗效果[71-72]。随着

人参皂苷的综合开发技术方案的实施，对于人参皂

苷的研究将更具有系统性、深入性，有助于进一步

厘清人参皂苷的构效关系，为进一步设计具有新颖

结构及更显著药效活性的人参皂苷及其衍生物提供

理论支持，为开发出更多临床目标明确、临床疗效

确切、剂型选择科学的创新药物提供了科学思路。

相信随着人参皂苷系统化的研究，未来一定会涌现

出一批治疗心脑血管、促智及抗肿瘤的创新药物， 
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图 4  人参皂苷创新药物综合开发技术方案 

Fig. 4  Comprehensive exploitation technical solutions of ginsenoside innovation drugs

造福人类大健康产业的同时，弘扬中医药精髓，传

承精华，守正创新，实现以历史视野、发展眼光，

创新发展我国中医药是势在必行的历史使命和责

任，让人参这一瑰宝在未来中药现代化过程中发挥

出“百草之王”的功能与药效。 
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