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摘要：中药鸢尾科植物射干及鸢尾具有清热解毒、利咽消痰、散血消肿的功效，研究发现其根茎含有

多种化学成分，是其药理作用的基础。鸢尾科植物各成分与药理作用的关系是近来研究和开发中

药新药的热点。本文对鸢尾科植物根茎中的一种化学成分鸢尾苷元异黄酮的来源、理化性质进行

了介绍，总结了其药理作用，并对鸢尾苷元异黄酮的分析方法和药代动力学特征等进行了综述。
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　　鸢尾科射干属植物射干以根茎入药，药用历史
久远，性味苦寒，入肝、肺经。具有清热解毒、利咽消

痰、散血消肿的功效，用于热毒痰火郁结、咽喉肿痛、

痰涎、壅盛等［１］。主治咽喉疾患的方剂，大多数以

射干为君药组方。鸢尾属植物也有类似的药用价

值，代表植物为鸢尾，性味辛、苦、寒，可用于治疗风

湿疼痛和跌打损伤［２］。

近年来，大量文献对射干和鸢尾的化学成分及

其药理作用进行报道。李晓兰［３］、孟军华等［４］和陈

云珠等［５］综述了射干含有的多种化学成分及射干

根茎的药理作用，而未对某个化学成分对应的药理

作用进行详细阐述。中药的药理作用是建立在其化

学成分的物质基础上，为了更好地了解该药的药理

作用基础，本文对鸢尾科根茎含有的特征性异黄酮

成分鸢尾苷元的含量测定方法、代谢和体内分析、药

理作用、临床应用等进行介绍。

１　鸢尾苷元异黄酮化合物的来源、结构和理化性质
鸢尾苷元异黄酮（图１）是鸢尾科植物的一种特

·４４· ＪｏｕｒｎａｌｏｆＩｎｔｅｒｎａｔｉｏｎａｌＰｈａｒｍａｃｅｕｔｉｃａｌＲｅｓｅａｒｃｈ　２００９Ｆｅｂ；３６（１）



图１　鸢尾苷元异黄酮的结构式

征性成分，又称鸢尾黄素（ｔｅｃｔｏｒｉｇｅｎｉｎ），主要存在于
鸢尾科的鸢尾属和射干属的植物根茎中。鸢尾苷元

异黄酮是以３苯基苯并吡喃酮为母体的多羟基酚
类，由于此类化合物结构与雌二醇相似，故称为植物

雌激素。秦民坚等［６］用薄层扫描对以根茎入药的

１６种鸢尾科植物的异黄酮含量进行测定，其中仅射
干、鸢尾、野鸢尾、蝴蝶花等植物含有鸢尾苷元。黎

路等［７］从华夏鸢尾的根茎中分离得到３种异黄酮化
合物：鸢尾苷元、德鸢尾苷元、鸢尾苷。邱鹰昆等［８］

从射干的根茎中得到了异野鸢尾苷、鸢尾黄素、野鸢

尾黄素、野鸢尾苷等异黄酮。在某些豆科植物中也

含有鸢尾苷元，如怀槐等。鸢尾苷元异黄酮易溶于

丙酮、乙醇、甲醇、乙酸乙酯等极性溶剂中。由于其

为游离形式的配基，水溶性差，基本不溶于水。

２　分析方法
２１　紫外分光光度法

异黄酮类由于Ｂ环连于 Ｃ３位，由 Ｂ环桂皮酰
系统引起的带Ⅰ吸收变得很弱，而 Ａ环苯甲酰系统
引起的带Ⅱ吸收很强，一般在２４５～２７０ｎｍ，紫外分
光光度法测定时一般无需加显色剂，鸢尾苷元在

２６５ｎｍ处有最大吸收［９］。

２２　色谱法
２２１　薄层扫描法　本法具有取样量少、操作简
便，分离效果好等优点，但其薄层显色剂用量难以准

确控制，人为误差较大。秦民坚等［６］用薄层扫描法

对鸢尾科１６种药用根茎类植物进行了异黄酮成分
的含量测定。包括鸢尾苷、鸢尾苷元、野鸢尾苷、野

鸢尾苷元。

２２２　高效液相色谱法　是目前测定异黄酮工作
中应用最广泛的一种方法，此法具有测定样品范围

广、样品制备步骤少、成本低、分离效率高、灵敏度

好、测定结果准确等特点，且有多种检测器可供选

择。到２０世纪８０～９０年代就有人开始试图用各种
高效液相色谱（ＨＰＬＣ）法分析植物雌激素，他们用
不同流动相和各种色谱柱对样品进行分析，用得最

多是线性梯度法分离和定量分析豆类中异黄酮。马

林等［１０］用反相 ＨＰＬＣ对射干不同产地中的异黄酮
类成分进行了含量测定，３６％～６０％甲醇为流动相，
对６６个产地的射干和３种鸢尾中５种异黄酮类化
合物，即鸢尾苷、野鸢尾苷、鸢尾苷元、野鸢尾黄素和

次野鸢尾黄素进行了分离和含量测定。

２２３　其他方法　气相色谱法具有进样量少、高敏
感性、高选择性、高特异性等突出优点，但测定样品

制备步骤较多，耗时长，从而限制了该法的推广应

用。液相色谱、气相色谱与质谱联用技术具有灵敏

度高的特点。Ｌｉ等［１１］采用 ＨＰＬＣ联用二极管阵列
检测器和质谱测定射干中化学成分，从而对射干进行

质量控制。在对人尿、血浆、粪便等生物流体的异黄

酮及其代谢物样品分析中，气质联用和液质联用是主

要定量分析方法［１２］。毛细管电泳法具有速度快、选

择性高、分离效率高、经济及样品前处理简单等优点，

已逐渐成为测定植物雌激素的常规方法之一。

３　体内研究
３１　代谢和吸收

王妍琪等［１３］报道异黄酮类化合物在单胃和反

刍动物体内的代谢不同。在单胃动物体内，异黄酮

类化合物主要在肠道微生物的作用下降解，如鸡豆

黄素和芒柄花黄素被肠道微生物脱去甲氧基后生成

大豆黄酮和染料木素。被吸收的异黄酮及其分解产

物在动物的解毒机制作用下在胃肠黏膜、肝脏和肾脏

中被结合成葡萄糖醛酸酯的形式，少量被结合成硫酸

酯的形式。葡萄糖醛酸酯经胆汁流入十二指肠，在小

肠中被再吸收，形成肠肝循环。关于异黄酮类物质的

代谢途径和产物，唐传核等［１４］已总结得较为完善。

对鸢尾苷元异黄酮的代谢研究尚未见相关报道。

３２　药代动力学研究
鸢尾苷元异黄酮在人体的药代动力学研究目前

甚少，王妍琪等［１３］研究了鸢尾苷元磺酸钠肌内注射

液在健康志愿受试者体内的药代动力学行为。选用

２８例健康志愿者，分为Ａ和 Ｂ两组，每组１４例。Ａ
组受试者采用双周期自身交叉试验设计，单次肌内

注射５０和２００ｍｇ两种剂量的鸢尾苷元磺酸钠注射
液，Ｂ组受试者单次肌内注射１００ｍｇ鸢尾苷元磺酸
钠注射液。姚勤等［１５］采用 ＨＰＬＣ法测定人血浆中
鸢尾苷元磺酸钠浓度，计算药代动力学参数。结果

单次肌内注射鸢尾苷元磺酸钠 ５０，１００和 ２００ｍｇ
后，ｃｍａｘ分别为（１１９±０４７），（２５３±０８２）和
（５１６±２０３）ｍｇ·Ｌ－１；ＡＵＣ值０～２４０ｍｉｎ分别

·５４·国际药学研究杂志　２００９年２月　第３６卷 第１期



为（７７７４±８００），（１８４００±３４６７）和（３６３０６±
６８９７）ｍｇ·ｍｉｎ·Ｌ－１；ｔ１／２β分别为（４１±２０），（３６±
１４）和（４０±１９）ｍｉｎ。研究表明鸢尾苷元磺酸钠注
射液的体内过程符合二室开放模型，在５０～２００ｍｇ
剂量范围内鸢尾苷元磺酸钠在健康志愿者体内呈线

性动力学特征，对鸢尾苷元是否存在肠肝循环提出

要进一步研究证实。

４　药理作用
４１　抗炎

李晓兰［３］在中药射干研究概述中指出，射干能显

著抑制组胺所致的小鼠皮肤毛细血管通透性的增高，

能明显抑制大鼠透明质酸酶性足浮肿发展，这是由于

鸢尾黄素有抗透明质酸酶的作用［１６］。此外鸢尾苷元

异黄酮还能明显抑制巴豆油所致的炎性渗出和增生，

对醋酸所致的腹腔毛细血管通透性的增高和大鼠棉

球肉芽组织增生均有抑制作用。Ｋｉｍ等［１７］从韩国射

干根茎提取分离出来的鸢尾苷元异黄酮和鸢尾苷分

别治疗炎症，发现分离物可以抑制１２Ｏ十四酰佛波
１３乙酸酯或毒胡萝卜素对环氧合酶２的诱导作用，
抑制前列腺素Ｅ２（ＰＧＥ２）的产生，并且鸢尾苷元异黄
酮抑制 ＰＧＥ２的产生能力强于鸢尾苷。Ｋｉｍ等

［１８］研

究表明鸢尾苷元能抑制炎症介质诱生型一氧化氮合

酶（ｉＮＯＳ）产生ＮＯ，最终达到抗炎作用。
４２　抗肿瘤

黄文哲等［１９］在对怀槐进行活性成分研究中，分

离得到了３个异黄酮类化合物，其中染料木素和鸢
尾苷元对胃腺癌细胞和白血病细胞的增殖有一定程

度的抑制作用，并呈剂量依赖性。在高质量浓度下，

鸢尾苷元对人淋巴样白血病细胞增殖活性的抑制作

用大于对胃腺癌细胞增殖活性的抑制作用。该实验

结果也证实异黄酮类化合物对非雌激素依赖性肿瘤

细胞的增殖确有抑制活性。

Ｔｈｅｌｅｎ等［２０］用射干的提取物治疗裸鼠前列腺

癌，证实其中的鸢尾苷元及其他提取物可调节癌基

因的异常表达，推测是通过上调前列腺癌细胞中基

质金属蛋白酶抑制因子３基因表达，下调上皮特异
性内皮素转录因子、前列腺特异抗原、人端粒酶逆转

录酶基因、胰岛素样生长因子１受体基因表达，从而
具有抗增殖、促细胞凋亡、减少肿瘤侵袭的作用。

Ｆａｎｇ等［２１］用磺酰罗丹明染色法证实了从鸢尾中提

取的鸢尾苷元具有细胞毒性，能抑制细胞分裂，在浓

度４００μｍｏｌ·Ｌ－１时，可以在Ｇ２／Ｍ期时使细胞停止

分裂，因此可以将其应用于肿瘤的化疗过程中。

４３　消除自由基
秦民坚等［２２］研究射干中分离的４种异黄酮类

成分清除超氧阴离子自由基、羟基自由基和过氧自

由基的能力。采用生物化学发光法测得射干根茎中

分离得到的异黄酮成分野鸢尾苷元、鸢尾苷元、鸢尾

苷、５，６，７，４′四羟基８甲氧基异黄酮均具有清除自
由基的作用，其中鸢尾苷元对自由基清除作用的能

力最强。认为鸢尾苷元是很有开发前景的抗氧化

剂。Ｋａｎｇ等［２３］的研究亦表明鸢尾苷元通过消除自

由基而具有保护细胞的作用。鸢尾苷元可通过作用

于细胞外信号调节激酶途径而保护暴露在过氧自由

基下的肺成纤维细胞不受损伤。

４４　抗病原微生物
于军等［２４］用射干提取液对铜绿假单胞菌 ＰＡ１１

株Ｒ质粒进行体内外消除试验。结果表明，射干对
多重耐药菌株铜绿假单胞菌 ＰＡ１１株有较强的抑制
作用，最小抑菌浓度（ＭＩＣ）为３１２５ｇ·Ｌ－１，对菌株
携带的Ｒ质粒也有消除作用。此外对射干等８种
中药的体外抗真菌实验研究表明，射干对新型隐球

菌、镰刀菌、白色念珠菌、曲霉菌等临床分离的９种
致病真菌有较好的抗菌作用［２５］。Ｏｈ等［２６］用单细

胞生物测定法对射干的抗菌作用进行了研究。通过

硅胶凝胶色谱柱和反相ＨＰＬＣ分离出活性组分鸢尾
苷元。采用１７种真菌和６种细菌进行实验，发现鸢
尾苷元对发癣菌属的皮肤癣菌有显著的抑菌作用，

ＭＩＣ为３１２～６２５ｇ·Ｌ－１。
４５　选择性调节雌激素受体

Ｚｈａｎｇ等［２７］对３２种中药植物进行雌激素活性
体外研究发现，只有１１种表现出了治疗绝经症状活
性，射干的相对活性为１２６×１０４。ＳｅｉｄｌｏｖＷｕｔｔｋｅ
等［２８］研究射干中的鸢尾苷元异黄酮是否作用于雌

激素受体 ＥＲα和 ＥＲβ。采用重组人 ＥＲα和 ＥＲβ
结合鸢尾苷元进行研究，证实鸢尾苷元异黄酮与受

体亚型结合，反向激活雌激素受体中转染细胞的表

达受体基因。研究者给被切除卵巢的小鼠静脉注射

鸢尾苷元，发现其能抑制小鼠促黄体激素的分

泌———抑制促黄体激素分泌可以防止绝经后妇女出

现潮红现象。同时研究表明，鸢尾苷元对绝经后妇

女有抗骨质疏松的作用。由于其对子宫和乳腺都没

有影响，因此可用作选择性雌激素调节剂。

４６　抑制醛糖还原酶
醛糖还原酶是多元醇代谢途径的关键酶，在糖尿
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病并发症中起重要作用，因此，抑制醛糖还原酶有可能

预防糖尿病并发症。Ｍｏｏｎ等［２９］研究表明鸢尾苷元具

有此活性，但活性没有４′ＯβＤ鸢尾葡萄糖苷强。

５　临床应用
由于异黄酮苷元分子结构的限制，水溶性和脂

溶性都很差，导致在临床应用中存在一些弊端，如生

物利用度不高，服用剂量大，制成的片剂或胶囊在体

内吸收缓慢。为改善其溶解性，利用磺化反应［３０，３１］

对苷元进行结构修饰和改性，合成出新的强水溶性

苷元异黄酮磺酸钠。延玺等［３２］以治疗心血管疾病

的大豆苷元为先导，改造化学结构，通过磺化得到水

溶性的异黄酮衍生物，其清除自由基活性优于大豆

苷元。目前研究证明大豆苷元磺酸钠的抗缺氧和缺

血作用优于大豆苷元［３３］。一类新药泰克吉宁注射

液［３４］中的成分鸢尾苷元磺酸钠（５，７，４′三羟基６
甲氧基异黄酮３′磺酸钠）即为异黄酮类天然化合
物改构而成的药物，主要用于抗病毒。

通过对近年来鸢尾苷元异黄酮相关研究文献的

总结发现，虽然对其成分分析和药理作用的报道较

多，但其体内代谢和药代动力学研究及临床应用研

究仍然较少，这些对于阐明中药治疗的物质基础、中

药的标准化和质量控制以及新药开发均有重大意

义，同时也是影响临床用药及其疗效的关键。这方

面研究工作有待继续深入。
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ＡＲＩＥＳ１和 ＡＲＩＥＳ２临床试验中，分别有 ２０２
名和１９２名 ＰＡＨ患者参加双盲、安慰剂组临床试
验，考察了安贝生坦的疗效和安全性。ＡＲＩＥＳ１临
床研究中，患者被随机分入５和１０ｍｇ剂量组，每日１
次口服给药，治疗１２周。１２周治疗后，５和１０ｍｇ剂
量组ＰＡＨ的６ｍｉｎ步行距离分别增加了３１ｍ（Ｐ＝
０００８）和５１ｍ（Ｐ＜０００１），ＡＲＩＥＳ２临床试验中，患
者被随机分入２５和５ｍｇ剂量组，每日１次口服给
药，治疗１２周。１２周治疗后，２５和５ｍｇ剂量组
ＰＡＨ的６ｍｉｎ步行距离分别增加了３２ｍ（Ｐ＝００２２）
和５９ｍ（Ｐ＜０００１），２８０名ＰＡＨ患者经安贝生坦治
疗４８周后，患者均未出现ＡＳＴ的异常增高［１１］。

６　剂型、规格、用法用量
该药常用剂型为片剂，具有５和１０ｍｇ两种规

格。成人用药，开始时每日５ｍｇ，耐受时可将剂量
提至１０ｍｇ。空腹或饱腹情况下均可服用。开始服
用安贝生坦时需进行肝功能测试。

７　结语
安贝生坦与波生坦、西他生坦相比，具有治疗效

果好、安全性高、无重大药物相互作用发生、给药方

式简便等优点，因此，安贝生坦的成功上市必将推动

抗ＰＡＨ药物市场的发展，同时给患者带来了福音。
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