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摘  要 

槐角苷是中国传统中草药槐角中含量最多的异黄酮苷，也是槐角发挥各种临床作用的基础物质，具有多

种药理活性，有良好的药用价值。文章对其抗生育，抗过敏，抗炎症，抗心肌肥厚，调节脂肪生成等药

理作用及药动学研究进行阐明，以期可以为针对槐角苷的后续实验提供一个参考，并对其开发前景进行

了展望，以期对其开发利用提供参考依据。 
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Abstract 
Sophoricoside is the most abundant isoflavone glycoside in traditional Chinese herbal medicine 
Sophora japonica, and it is also the basic substance for Sophora japonica to exert various clinical 
effects. It has a variety of pharmacological activities and good medicinal value. In this paper, the 
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pharmacological effects and pharmacokinetics of its anti-fertility, anti-allergy, anti-inflammation, 
anti-myocardial hypertrophy, and regulation of adipogenesis were elucidated, in order to provide 
a reference for the follow-up experiments of sophoricoside, and its development prospects were 
prospected, in order to provide a reference for its development and utilization. 
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1. 引言 

槐角是我国传统的中草药，为豆科植物槐(Sophora japonica L.)的干燥成熟果实，始载于《神农本草

经》，根据记载槐角具有凉血止血、清肝明目的功效。不仅如此，在《本草纲目》也有记载，其描述槐

角有“久服明目益气，头不白，延年，治五痔疮疹”之用。对槐角的化学成分进行分析研究，发现主要

成分为黄酮类化合物，还含有三砧皂昔、生物碱、磷脂、氨基酸以及多糖等[1]-[3]。《中华本草》中记载：

槐角中含的槐角甙、染料木素和山柰酚等化学成分，研究发现呈现出雌激素样活性，并对小鼠具有抗生

育作用；并且通过药理学研究和临床实践表明，对动物具有明显的抗生育活性和雌激素样活性的是槐角

中的主要成分黄酮类物质[4]，另外槐角中含有的三菇皂昔类物质也有提高动物免疫活性作用[5]，此外槐

角提取液还具有升高小鼠血糖以及较强的抗炎作用[6]。同时大量的研究结果表明，槐角含有的异黄酮物

质具有一定程度的抗癌、防癌作用，其中异黄酮染料木素是有效抗癌成分之一[7]。 
槐角苷(Sophoricoside，分子式为 C21H20O10)，也叫苦参苷，是槐角中含量最高的一种异黄酮苷，也

是槐角发挥各种临床作用的基础物质。针对槐角苷的现代药理研究表明其具有抗生育，抗过敏，抗炎症，

抗心肌肥厚，调节脂肪生成等药理作用。近年来对于槐角苷药理作用的研究有了较多进展，笔者在前人

研究基础上对其药理作用及在多方面实际应用上进行了概括阐述，希望为进一步开发槐角苷的药理作用

和临床药用价值提供参考，并为后续开展相关实验研究提供数据支撑。 

2. 药动学研究 

对中药及天然产物开展的药动学探究，对于揭示其活性成分的作用机制具有重要价值。深入了解药

物的作用机制不仅有助于评估药物疗效与潜在毒性，还为确定合理的给药策略与剂量提供了坚实的科学

基础。通过细致研究中药与天然药物的药动学特性，可以指导对天然产物进行结构改造与优化，这一过

程既能促进提升相关化合物的溶解性能与稳定性，从而改进其在生物体内的动态分布，又能或增强化合

物的生物活性，或有选择性地减轻其对生物体的毒性影响，进而提升天然产物的药物开发潜力。 
迄今为止，有关槐角苷及其代谢产物的药代动力学与排泄研究文献较为稀缺，近期研究已揭示槐角

苷存在一种无溶剂形态、两种溶剂诱导形态及一种非晶态结构。该实验通过综合运用 X 射线衍射(XRD)、
差示扫描量热(DSC)、热重分析(TGA)及傅立叶变换红外光谱(FTIR)等多种技术手段，对各形态化合物进

行了详尽的表征分析。分析结果显示，分子对称性、空间排列模式、构象可变性、氢键作用及溶剂嵌入

等因素共同作用，导致槐角苷呈现多样化的固态结构。此外，四种形态间的相互转换研究表明，在特定
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条件下，这些形态能够相互转变，例如非晶态与溶剂所致的构象不稳定性，尽管如此，却能有效提升槐

角苷在水环境中的溶解性能[8]。另一方面，研究新近开发出一项结合超高效液相色谱(UHPLC)与混合三

重四极杆飞行时间质谱(Q-TOF-MS/MS)的技术，成功地在体内外环境中鉴别出槐角苷的 60 种代谢产物，

涵盖了 22 种 I 期代谢物及 38 种 II 期代谢物，其中体外实验检测到 4 种代谢物，包含两例 I 期与两例 II
期代谢产物。代谢路径主要涉及氧化、还原、水解、甲基化以及硫酸化、葡萄糖醛酸化、谷氨酰胺偶联

和甘氨酸偶联反应[9]。另有研究表明，采用超声波辅助提取技术自槐角中高效提取槐角苷，提取物纯度

高达 96.8%，此方法凸显了超声波提取在操作简便性、高效性方面的优势[10]。因此，槐角苷作为一种源

自植物的天然产物，不仅获取便捷、成本效益高，且展现出显著的临床药用潜力，相较于从小分子化合

物库中筛选药物，其在药物研发初期具有更优的评估价值。上述研究成果为未来深入探索槐角苷及其他

异黄酮苷类药物的药理效应与毒性作用奠定了重要的数据基础。 

3. 药理作用 

3.1. 抗生育作用 

M GABOR [11]通过动物实验阐明了槐角苷呈现出雌激素样活性，但并未进一步开展研究，对其抗生

育作用的具体机制尚不明确。瞿成权[12]等再此基础上进一步研究，建立小鼠动物模型，选取小鼠受孕后

的着床前期、着床期、着床后期三个阶段，通过观察槐角苷作用于雌鼠胚胎着床前后的不同时期，对小

鼠子宫内膜结构的影响及影响胚胎着床的关键性受体雌激素受体(ERα)和孕激素受体(PR)的表达情况。实

验表明槐角苷可以显著降低小鼠胚胎着床数量，同时促进子宫内膜厚度增加及子宫组织增生，具有雌激

素样作用；并通过分析小鼠模型其雌孕激素受体表达情况，槐角苷可以明显上调 PR，及明显下调 ERα
的表达情况，明确槐角苷能够通过调节子宫内 ERα 与 PR 的表达、影响胞饮突的形成、降低子宫内膜容

受性等多种途径的相互作用从而导致小鼠胚胎着床的失败，显示出了显著的抗生育活性。以上表明槐角

苷可以通过发挥雌激素样活性，并在此基础上进一步影响雌孕激素受体的表达情况呈现出抗生育活性；

这与槐角中所含的黄酮类物质呈现出雌激素样活性，并对小鼠具有抗生育作用研究相一致[4]。 

3.2. 抗过敏作用 

Byung-Hak Kim [13]等对卵清蛋白(OVA)或 2,4,6-三硝基氯苯(TNCB)诱导的特异性皮炎(AD)样过敏

性皮肤炎症小鼠模型进行实验，通过观察槐角苷对 AD 样过敏性皮肤炎症的影响，实验表明局部应用槐

角苷可以减轻 AD 样过敏性皮肤炎症的症状，降低了 T 细胞抗原受体(TCR)介导的免疫反应。特别是，槐

角苷可以通过抑制其亚群特异性主转录因子的表达，抑制幼稚 CD4 T 细胞向 Th 细胞亚群分化，包括 Th1、
Th2 和 Th17，导致这些细胞亚群特异性细胞因子的表达和产生受到抑制。表明槐角苷可通过抑制致病性

CD4 T 细胞分化和免疫反应来改善 AD 样过敏性皮肤病。 
同年 Byung-Hak Kim [14]等对卵清蛋白(OVA)诱导的过敏性哮喘小鼠模型中，实验证实槐角苷通过抑

制气道炎症和抗体抗原反应来减少过敏和哮喘症状。槐角苷减轻 OVA 诱导的小鼠模型过敏及哮喘症状与

其抑制肥大细胞活化和 CD4 T 细胞分化为 Th2 细胞有关，从而减少免疫细胞在过敏性气道中的募集，炎

症细胞因子和免疫球蛋白的分泌，以及组胺和花生四烯酸代谢物的释放。特别是，它还有效抑制 CD4 T
细胞分化为 Th1 和 Th17 细胞亚群，以此证实槐角苷可以通过抑制肥大细胞活化和 CD4 T 细胞分化来改

善过敏性哮喘。根据以上研究发现，槐角苷主要以抑制 CD4 T 细胞向 Th 细胞亚群的分化来发挥抗过敏

作用，而有研究表明这些细胞亚群对诱导器官特异性和全身性自身免疫性疾病和癌症中发挥重要作用[15] 
[16]，这与槐角苷通过抑制 Th 细胞亚群的分化发挥抗过敏作用研究相一致。 
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3.3. 抗炎症作用 

Byung Hak Kim 等[17]探讨了槐角苷对参与炎症反应的化学介质的抑制作用，实验研究证明槐角苷通

过抑制炎症反应中的白细胞介素(IL)-6 和环氧合酶(COX)-2 的生物活性发挥抗炎作用，但对其 COX-2 的

合成没有抑制作用，此研究有助于阐明 SOP 的抗炎机制。Hong Kyung Lee 等人[18]对 2,4-二硝基氯苯诱

导的急性和慢性接触性皮炎动物模型进行实验，通过观察槐角苷对接触性皮炎小鼠模型的影响，在 3 和

10 mg/kg 剂量下，槐角苷可使 2,4-二硝基氯苯诱导的急性和慢性接触性皮炎减轻 50%~70%。一方面作为

细胞靶点，槐角苷主要影响 B 细胞的功能，而不是 T 细胞、巨噬细胞和树突状细胞。另一方面作为信号

靶点，槐角苷在 B 细胞中抑制 IκBα/β的磷酸化和降解以及 NF-κB p65 的核转位，而在树突状细胞和巨噬

细胞中不起作用。其不影响 B 细胞、树突状细胞和巨噬细胞中 ERK、p38 和 JNK MAPKs 的磷酸化。得

出槐角苷可以通过抑制 B 细胞中的 NF-κB 信号传导来改善接触性皮炎，发挥抗炎作用。 
WU Y xian [19]等人利用脂多糖(LPS)诱导的急性肺损伤(ALI)小鼠模型来探索槐角苷对其的影响及

其相关机制。实验证实槐角苷显著改善了 LPS 诱导的小鼠模型中的病理损伤、组织通透性、中性粒细胞

浸润和促炎细胞因子(TNF-α，IL-1β和 IL-6)的产生。此外，槐角苷还降低了 LPS 刺激的 RAW264.7 细胞

和骨髓来源的巨噬细胞中促炎介质(如 iNOS、NO)和炎性细胞因子(包括 TNF-α、IL-1β 和 IL-6)的产生。

在此基础上发现槐角苷处理对巨噬细胞中 NF-κB 和 MAPK 的激活没有影响，但显着加速了 Nrf2 的表达

和核易位。并且通过对 Nrf2 进行抑制，实验发现抑制 Nrf2 消除了槐角苷对 LPS 诱导的 iNOS 表达、NO
产生以及促炎细胞因子生成的抑制作用，槐角苷还在 LPS 刺激下激活了 Nrf2 的上游蛋白 AMPK，验证

了槐角苷通过激活 AMPK/Nrf2 信号轴减弱脂多糖诱导的急性肺损伤。以上实验表明槐角苷主要以通过影

响 B 细胞的功能，减少相关促炎性细胞因子的产生来发挥抗炎作用。 

3.4. 抗心肌肥厚作用 

GAO M [20]等人通过采用苯肾上腺素(PE)诱导的新生大鼠心肌细胞(NRCMs)肥大模型进行研究，以

此来评价槐角苷对心肌细胞肥大的保护作用。实验表明槐角苷不仅可以抑制心肌细胞的肥大，同时改善

压力过载引起的心功能障碍并且缓解压力过载引起的心脏肥大及心脏纤维化。并且槐角苷可以促进心肌

肥大的自噬，再此基础上对其机制进行探讨及研究，实验发现槐角苷可以通过激活 AMPK 的磷酸酶活性，

促进了心肌细胞自噬的发生，以此在心肌肥厚的进程中发挥保护作用；并且随着 AMPK 的磷酸化，在心

肌细胞中引起 mTORCl 信号通路的负调控作用。同时验证了槐角苷引起心肌细胞的自噬作用依赖于

AMPK 的磷酸化，表明槐角苷通过激活 AMPK/mTORC1 介导的自噬来改善心脏肥大和心力衰竭。 
杨秋实[21]等人在此基础上探讨槐角苷对多柔比星诱导的 H9c2 心肌细胞损伤的影响，利用对多柔比

星诱导 H9c2 心肌细胞体外细胞模型实验，实验验证槐角苷可以显著提高多柔比心损伤的 H9c2 心肌细胞

的活性及减轻 H9c2 心肌细胞的凋亡，提示槐角苷对心肌细胞损伤具有保护作用，进一步研究发现槐角苷

可以显著减少多柔比星引起的心肌细胞内 ROS 的产生，从而下调凋亡相关蛋白 BAX 的表达及 Caspase-3
的活化，进而减少心肌细胞凋亡，逆转多柔比星引起的心肌细胞中凋亡相关蛋白表达情况的改变。同时

证实槐角苷通过 p38/MAPK/NF-κB 信号通路改善多柔比星引起的心肌细胞损伤。以上实验表明槐角苷可

以通过多种信号通路来发挥对心肌细胞的保护作用，包括抑制心肌细胞发生肥大和减轻心肌细胞发生凋

亡，发挥抗心肌肥厚作用。 

3.5. 调节脂肪生成作用 

ZHANG Y [22]等人利用高脂肪饮食诱导的肥胖(DIO)小鼠和蛋氨酸和胆碱缺乏饮食诱导的非酒精性

脂肪性肝炎小鼠模型进行实验，通过观察槐角苷对其脂质积累的影响。得出槐角苷可抑制小鼠肝脏中的
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脂质积累，此外，槐花苷抑制了丙二醛，并增加了小鼠肝脏中的超氧化物歧化酶和谷胱甘肽。实验数据

提示，槐角苷作为一种新型的肝脏 X 受体(LXR) β选择性拮抗剂，可以改善葡萄糖和脂质功能障碍，并

通过抗氧化特性减轻 DIO 小鼠肝脏中的脂质积累。WU C [23]等人探讨槐角苷对 HepG2 细胞和 C2C12 细

胞肌管中脂质积累和葡萄糖消耗的影响，实验发现槐角苷一方面可以抑制 HepG2 细胞中的脂质积累，并

刺激 C2C12 肌管中的葡萄糖消耗，降低脂肪生成相关转录因子及其靶基因的转录，并且在此基础上可以

激活 AMPK 的磷酸化；另一方面可以抑制 α-葡萄糖苷酶和 α-淀粉酶的活性，并且有研究表明，淀粉酶和

葡萄糖苷酶是导致餐后血糖升高的两种关键糖水解酶[24]，槐角苷可能对餐后血糖有影响作用。实验表明

槐角苷能够抑制 HepG2 细胞中的脂质积累，减少关键脂肪生成基因的转录和激活 AMPK 来参与对脂质

和葡萄糖代谢的调节作用。以上实验表明槐角苷对于肝脏细胞中的脂质积累有着良好的抑制作用，调节

脂肪生成作用。 

4. 小结及展望 

综上所述，槐角苷可以在多方面、多种疾病发挥药理作用，如槐角苷可以通过发挥雌激素样活性，

并在此基础上进一步影响雌孕激素受体的表达情况呈现出抗生育活性；通过抑制 CD4 T 细胞向 Th 细胞

亚群的分化来发挥抗过敏作用；通过影响 B 细胞的功能，并且减少相关促炎性细胞因子的生成来发挥抗

炎作用；通过多种信号通路来发挥对心肌细胞的保护作用，包括抑制心肌细胞发生肥大和减轻心肌细胞

发生凋亡，发挥抗心肌肥厚作用；通过抑制肝脏细胞中的脂质积累来调节脂肪生产作用。其具有抗生育，

抗过敏，抗炎症，抗心肌肥厚，调节脂肪生成等药理作用，有着较高的药用价值及临床用药潜力。另一

方面槐角苷作为槐角中含量最高的提取物，有易于提取，价格低廉等优点，有着广阔的药物应用前景。

但目前槐角苷各方面的研究数据较少，对其各种药理作用的阐明及相关的信号通路机制并未明确。需结

合现代医学研究成果和传统中医药临床经验进一步开展在各方面、多种疾病的研究和开发工作。 
不仅如此，上述研究结果显示槐角苷和 AMPK 信号通路的关系密切，槐角苷可通过调节 AMPK 信

号通路在不同疾病中发挥着重要的作用，如槐角苷可以激活 AMPK/Nrf2 信号轴减弱脂多糖诱导的急性肺

损伤；可以通过激活 AMPK/mTORC1 介导的自噬来改善心脏肥大和心力衰竭；可以激活 AMPK 来参与

对脂质和葡萄糖代谢的调节作用。同时大量文献报道表明，AMPK 信号通路与肿瘤的发生发展关系密切，

AMPK 信号通路的激活可以抑制多种肿瘤的增殖和迁移[25]-[27]。这表明槐角苷可能通过激活 AMPK 信

号通路发挥抗癌的药理作用，但目前对于槐角苷发挥抗癌作用的药理作用和相关机制多尚不明确，仍需

要进一步深入研究。鉴于此，槐角苷具有诸多明确药用价值及临床疗效，具有广阔的研究前景和应用前

景，值得进一步实验探究和临床验证。 
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