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药用植物穿心莲研究进展

周　芳，孙铭阳，梅　瑜，顾　艳，徐世强，李静宇，蔡时可，王继华

（广东省农业科学院作物研究所 / 广东省农作物遗传改良重点实验室，广东 广州   510640）

摘　要：穿心莲为传统大宗中药材，爵床科，以地上部分入药，可抗菌和抗病毒，主要产自我国华南地区，

是规模化种植水平较高的南药品种之一。穿心莲体内发挥主要药效的化合物为二萜类内酯和黄酮类物质，二者

也是多种中成药的原料之一，可作为兽药的主要成分。穿心莲的临床作用为保肝利胆、清热解毒和抗菌消炎等，

有“中药抗生素”之称。学者对穿心莲的研究大多集中在其体内二萜类内酯的药理活性上。随基因组数据库的

成功注释，其药用成分生成等内在分子机理的相关研究将得以顺利开展。穿心莲品质不稳定，体内有效活性成

分含量受品种、产地、栽培技术、收获时间和加工技术等多方面因素影响。作为一类植物源抗生素，规范化种

植穿心莲带来的应用前景将十分广阔。从穿心莲的药理活性、活性成分代谢、种质资源评价、创新与利用等方

面进行总结，以期为后续有关穿心莲的开发利用提供参考。
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Research Progress in the Medicinal 
Plant Andrographis paniculate

ZHOU Fang, SUN Mingyang, MEI Yu, GU Yan, XU Shiqiang, LI Jingyu, CAI Shike, WANG Jihua

（Crop Research Institute, Guangdong Academy of Agricultural Sciences/ Guangdong Key 
Laboratory of Crops Genetics and Improvement, Guangzhou 510640, China）

Abstract：Andrographis paniculata （Burm. F.） Nees in Acanthaceae, is a traditional Chinese medicinal material. 

It is used as medicine from the ground part, which can be antibacterial and antiviral. It is mainly produced in southern China 

and is one of the varieties of southern medicine with a high level of large-scale planting. The main medicinal compounds in 

A. paniculata are diterpene lactones and flavonoids, which are also the raw materials of many Chinese patent medicines and 

can be used as the main components of veterinary drugs. The clinical effects of A. paniculata include protecting the liver and 

promoting choleretics, clearing away heat and detoxification, anti-bacterial, and anti-inflammatory, and it is called “antibiotic 

of Chinese medicine”. In the past, researches on A. paniculata mostly focused on the pharmacological activity of diterpene 

lactones. With the successful annotation of the genome database, related researches on the internal molecular mechanism 

such as the generation of its medicinal ingredients will be carried out smoothly. The quality of A. paniculata is unstable, 

and the contents of effective active ingredients are affected by many factors such as variety, place of production, cultivation 

technology, harvest time and processing technology. As a class of plant-derived antibiotics, the application prospects brought 

by standardized planting of A. paniculata will be broad. This article summarizes the research on the pharmacological activity, 

active ingredient metabolism, germplasm resource evaluation, innovation and utilization of A. paniculata, soas to provide 
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穿心莲〔Andrographis paniculate（Burm. F.） 

Nees〕为爵床科植物，别名一见喜、斩蛇草及苦

胆草等［1］。其原产于印度半岛和斯里兰卡，在

东南亚国家具有悠久的民间用药历史，是最具代

表性的“大南药”之一［2］。穿心莲性味苦寒，

有抗菌消炎、清热解毒及消肿止痛等功效，是清

火栀子麦片、消炎利胆片、穿心莲内酯片及莲必

治注射液等多种中药制剂的主要原料，可用于呼

吸道感染、肠胃炎、高血压、疟疾、毒蛇咬伤、

糖尿病及高血压等疾病的临床治疗，有“中药抗

生素”之称［3-4］。同时，穿心莲作为莲香散等

重要中兽药的主要原料广泛应用于畜禽养殖业，

可替代抗生素治疗细菌性腹泻等疾病［5］。穿心

莲主要药用成分为烷型二萜类化合物，如穿心

莲内酯（Andrographolide，AD）、新穿心莲内酯

（Neoandrographolide，NAD）、14- 脱 氧 穿 心 莲

内酯（14-deoxyandrographolide，14DAP）及脱水

穿 心 莲 内 酯（Dehydroandrographolide，DDAD）

等［6］。AD 可抑制病毒诱导的特定信号通路的激

活，是抗新冠肺炎的候选中草药［7-8］。作为药用

植物，国内外关于穿心莲的研究大多围绕在其活

性成分积累、提取分离、鉴定及其相关药理药效

等方面［9-11］。随着合成生物学的发展，定向修饰

穿心莲的主要药效成分，提升其药理活性，深入

挖掘其药用价值成为学者研究热点［12］。    

规模化地繁育中草药是确保其药用价值和经

济效益稳定的基础。其中，种质资源的评价与利

用是核心内容。穿心莲的人工种植历史较短。在

我国，穿心莲引种栽培的地区主要集中在广西、

广东和福建。但长期以来，我国的穿心莲种子主

要依靠药农自育自繁，造成整齐度差和质量不稳

定的现象［13］。因此，种质资源的收集、鉴定、

创新和新品种选育成为穿心莲育种事业的首要任

务。学者利用特定的诱变技术，成功获得了突变

型穿心莲种质材料［14-15］。随着高通量测序技术

的更新，学者开始在现代组学水平对穿心莲的遗

传与代谢进程展开研究。2019 年，首个穿心莲

全基因组数据库组装完成，其中包含大量基因注

释信息，为开发穿心莲内在作用机制提供了良好

的分子平台［16-18］。在未来，学者可通过生物技

术手段有目的地对穿心莲种质资源进行挖掘与创

新，促进具有高效药用成分穿心莲品种的育种进

程。基于此，本文对穿心莲的药理活性、主要活

性成分及其动态积累、生物技术研究手段及种质

资源分布与创新等领域的研究进展进行综述，以

期为穿心莲药用功能的深入发掘及综合利用提供

参考。

1　穿心莲的药理活性

1.1　抗炎与抗感染

AD 是穿心莲研究较为深入的药效化合物，

具有保护细胞等作用。有研究显示，无论将 AD

施加于离体组织还是注入小鼠活体内，均可抑制

炎症相关蛋白 COX-2、NF-κB、p-p38、CD40、

TNF-α、IL-1β 和 IL-6 的表达，表现出明显的

抗类风湿性关节炎的效用［19］。此外，穿心莲提

取物的抗炎效果取决于其中各类二萜类化合物的

比例［20］。

AD 可有效治疗感染性疾病，将其和左氧氟

沙星搭配处理感染动物 24~72 h 后，实验动物的

死亡率明显降低，且搭配用药的感染动物存活率

显著高于单独使用左氧氟沙星的感染动物存活

率［11］。另外，Banergee 等［21］通过分析细胞的内

质网应激和抗病毒活性之间的交互作用，提出了

AD 和褪黑素在由 nCov/SARS-CoV-2 病毒引起的

新冠肺炎（COVID-19）治疗中的免疫调节作用。

AD 可确定 SARS-CoV-2 的结合位点，通过与褪

黑素的联合作用，为治疗 COVID-19 提供新靶点。

1.2　抗心血管疾病 
在治疗心血管疾病方面，AD 体现出抑制细

胞凋亡和减轻氧化应激方面的突出功效。细胞色

素 c（Cyt c）在细胞质中激活细胞凋亡蛋白酶和

Akt 磷酸化加速细胞凋亡，引起心脏疾病。AD 可

抑制 Cyt c 的释放和 Akt 磷酸化途径，减缓线粒体

依赖型细胞凋亡进程。AD 还可上调小鼠 IGF-1R

蛋白来激活 IGF1R 生存补偿保护机制，保护小鼠

心脏组织［22］。研究发现，AD 可以剂量依赖性地

改善心脏纤维化和心肌肥厚。同时，无论在活体

或体外实验中，AD 均可通过抑制 NADPH 氧化酶

的活性来增加核红细胞 2- 相关因子的表达，最

references for the development and utilization of A. paniculata.

Key words: Andrographis paniculate; metabolic composition; pharmacological activity; germplasm innovation; genomics
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终阻止由高血糖触发的活性氧的生成［23］。

1.3　抗肿瘤

Gunn 等［24］首次提出，AD 可强力抑制癌症

干细胞的分化，通过抑制复发来提高多发性骨髓

瘤患者的存活率。同时，AD 负调控 Notch 信号

通路，抑制结肠癌相关细胞的增殖［25］。此外，

经改造的 AD 衍生物也具有较强的抗肿瘤作用。

Quah 等［26］ 指 出，AD 衍 生 物 SRJ09 和 SRJ23 可

结合致癌蛋白 K-Ras，发挥抗癌活性。有学者以

泰国穿心莲中提取的天然 AD 为原料；采用一种

既可避免使用有毒催化剂又不会产生副产品的合

成手段，设计并成功合成 21 种 AD 类似物。其中

部分对 MCF-7 癌细胞选择性灭活的能力高于天然

AD 和抗癌药物［27］。随着药物筛选和合成技术的

不断完善，穿心莲药效也将得到进一步开发。

2　穿心莲活性成分及其代谢

2.1　主要活性成分

穿心莲作为我国临床常用中草药，药用活性

成分主要为二萜内酯类、黄酮类、苯丙素类、环

烯醚萜类、生物碱等［28］。已从穿心莲提取物中

成功分离的化合物约 120 种，其中二萜类内酯 50

种、黄酮类 40 种、苯丙素类 15 种、环烯醚萜类 6 种、

生物碱 2 种以及甾醇类 3 种。此外，穿心莲体内

还含有烷、酮、蜡、有机酸、环烯醚、二萜醇、

二萜酸盐、矿质元素和多种维生素等营养成分［29］。

2.1.1　二萜类内酯　二萜类内酯是穿心莲的主要

活性成分，其中 AD、NAD、14-DAP 和 DDAD 在

叶片中含量最高［30］。目前，对于以上二萜类内

酯的药物动力学研究主要集中于 AD 的单独给药

和混合给药的特征分析。杨灵等［31］利用 LC/MS/

MS 法对穿心莲片中 AD、NAD 和 DDAD 进行全面

药代动力学分析，结果发现这 3 种物质在大鼠体

内均有吸收快、代谢消除慢的特征。

AD（C20H30O5）由二萜双环和五元内酯环通

过两个碳原子连接构成，环内双键和内酯环为主

要活性基团［32］。AD的生物合成过程复杂。谌琴

琴等［33］以生长到第８片真叶的穿心莲植物为试

材，采用病毒诱导基因沉默（virus induced gene 

silencing，VIGS）技术证明了ent-柯巴基焦磷酸合

酶（ent-copalyl diphosphate synthase，ent-CPS）

参与了AD的生物合成。并且，ent-CPS还能够负

调控上游基因的表达。二萜化合物的共同前体香

叶基香叶基焦磷酸（geranylgeranyl pyrophosphat，

GGPP）经过ent-CPS环化后生成ent-柯巴基焦磷

酸（ent-copalyl diphosphate, ent-CPP）。Ent-CPP

被进一步离子化，脱掉焦磷酸基团。随后经过氧

化修饰，形成内酯环，并于C3和C19位形成氧化基

团成为AD。

AD 的人工合成较为困难。学者从天然 AD 中

寻找活性位点并进行结构修饰，从而得到活性高

且毒性低的多功能 AD 替代物，可抗菌、抗肿瘤、

抗病毒等。穿心莲提取物的结构修饰反应包括

Michael 加成、羟基化、分子内环化及分子内酯环

化等。Chen 等［34］合成的 AD 衍生物对常见人类

肿瘤细胞表现出明显的抑制作用，体现出 AD 衍

生物的临床应用前景。

2.1.2　黄酮类　穿心莲体内的黄酮类物质主要为

吡喃葡糖基黄酮和甲氧基黄酮。学者已在穿心莲

的乙醇提取物中分离并鉴定得到 40 多种黄酮类物

质，如 5- 羟基 -7,8- 二甲氧基黄酮、5- 羟基 -7, 

8- 二甲氧基二氢黄酮、5- 羟基 -7,8,2′5′- 四甲

氧基黄酮及 2 - 甲氧基黄芩新素等［35-37］。穿心莲

黄酮可抑制血栓的形成及血小板的活化反应，可

通过升高血小板内的环磷酸腺苷（cyclic adenosine 

monophosphate，cAMP）水平，降低由凝血酶引起

的血小板聚集现象。这些黄酮类物质对治疗脑动

脉粥样硬化及冠心病等心脑血管疾病有着显著功

效［38］。

2.1.3　其他成分　目前，穿心莲中共分离 16 种苯

丙素类化合物，多为简单的苯丙素及其衍生物。

环烯醚贴类化合物主要为 6- 表哈帕甙和顺铂，

生物碱类为鸟嘌呤核苷和尿嘧啶核苷，甾醇类为

β- 谷甾醇 - 葡萄糖苷、α1- 谷甾醇及 β- 谷甾醇。

此外，还从穿心莲体内分离出一些酚苷类、四甲

基环己烯类、有机酸类及三萜类化合物等［29,39-40］。

2.2　药效成分

穿心莲的主要药效成分产自次生代谢过程，

种植环境、采用部位、收获时间及加工方式等均

为影响其品质的因素［10］。首先，不同产地的穿

心莲还会因地理环境、生态气候、种植模式、管

理方式及生长发育阶段的不同，药效成分存在较

大差异［13］。其次，穿心莲的采收时间和储存方

法上的差异对其品质影响也很大。为保证质量和

产量，穿心莲采收时间应为现蕾期与始花期之间

（8 月下旬至 9 月上旬）。最后，不同采收部位
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比产地对穿心莲药效的影响更加显著［41］。AD 在

叶片中含量最高，其次是茎，花中最少，在叶中

的含量为茎的 5~10 倍。黄酮类化合物多集中在

穿心莲的根和叶中，种子含量最低［36］。此外，

GAP 基地是穿心莲的规范种植产地，市售穿心莲

药材中 AD 的质量分数均低于来自 GAP 基地的穿

心莲药材。这说明规范化种植对确保药材质量具

有重要意义。选择适宜的产地建立基地、适时采

收及采用合理的加工方式对穿心莲药材的质量控

制至关重要。

穿心莲作为一种亚热带植物，对光强的适应

性范围宽［42］。但是，强光照射不利于穿心莲次

生代谢产物的积累。李婷等［43］研究发现，正常

光照条件下的穿心莲植株体内的 AD 含量要低于

遮光条件下的，而两种条件下的植株体内 DDAD

含量却与 AD 含量呈相反趋势。但对比发现，遮

光处理下的 AD 和 DDAD 总含量要高于正常光照

处理。表明穿心莲次生代谢产物的积累对光照强

度的需求较低，适当的遮光处理可促进穿心莲药

材品质的提升。

光质不同也影响穿心莲的发育方向。白膜处

理有利于穿心莲植株的生长，红膜处理有利于其

品质提高。不同光质下培养的穿心莲植株的内酯

含量有所差异，AD 含量由高到低依次为红膜＞

CK ＞白膜＞蓝膜＞黄膜；DDAD 含量从高到低依

次为红膜＞蓝膜＞黄膜＞ CK ＞白膜。由此可知，

红膜处理有利于穿心莲两种主要内酯的合成，而

蓝膜和黄膜处理仅利于 DDAD 的积累［44］。

穿心莲幼苗的最适生长温度为 27~30℃。关

于温度在穿心莲药用成分积累方面的研究鲜有报

道。但是，在引种穿心莲时要注意调整光强和温

度，制定合理的栽培措施，有助于提高穿心莲的

品质和产量［42］。

3　穿心莲种质资源评价与创新

穿心莲为一年生草本植物，广泛分布于热带

和亚热带地区［45］，对土壤的适应较强，具有一

定耐盐性，种植方式多采用单作或套种模式［46］。

我国于 20 世纪 50 年代开始从东南亚引种穿心莲，

栽培资源分布相对集中，主要位于广东、福建、

广西、海南、四川及云南。广东湛江和潮州、福

建漳州及广西贵港和南宁等地均有穿心莲的规模

化种植基地，作为穿心莲的主产区，年产量占全

国 90% 以上，其中以广西种植面积最大［47］。

3.1　种质资源评价

商用穿心莲药材来自人工栽培品种。因受到

自然留种繁育、种植环境限制及种植技术落后等

因素影响，穿心莲品质已逐渐退化，出现成分含

量不稳定、不同批次的产品质量差异较大等缺陷。

由于商用穿心莲品种大多来自广西，遗传背景较

为单一。因此，种质资源的分类和筛选十分必要。

目前，穿心莲可分为两种生态型：大叶型和小叶

型。其中，大叶型穿心莲是生产应用的优势品种，

其分蘖数较多、产量高、AD 总量高及花期长［6］。

但是，有关穿心莲种质资源的筛选工作仍需深入

推进。

3.2　种质创新

以穿心莲提取物为原料的药物已广泛应用于

临床。因此，传统的繁育方式已无法满足其产业

化的需求。然而，穿心莲的组织培养技术已较为

成熟，可用于种苗的快速繁殖。同时，学者也可

开展多倍体或遗传转化等方面的研究。陈荣珠［48］

通过对穿心莲外植体的不同消毒时间和消毒剂浓

度进行比较，发现对带腋芽的穿心莲茎段外植体

进行 75% 酒精消毒 15 s，配合 3% 次氯酸钠消毒

30 min 后，外植体生长状态最佳。该研究在 MS

和 MT 两种基本培养基中，均可将带腋芽茎段外

植体诱导出芽。在 MT 培养基上，不加任何激素

也能将外植体诱导出芽和生根，且芽诱导率很高。

用种子作外植体时，用 75% 酒精消毒 15 s，配合 3%

次氯酸钠消毒 20 min 后，外植体生长效果最佳。

戴燚等［49］对种子的无菌萌发条件进行优化比较，

发现完全成熟的种子萌发率最高，且光照条件下

的种子萌发率高于黑暗条件。本课题组建立了穿

心莲叶片为外植体的再生体系（结果待发表）。

穿心莲的种质资源集中，遗传背景窄，进行

传统的杂交育种受限。但随着现代育种技术的发

展，物理突变和化学诱导等方法已成为药用作物

育种进程中的重要内容。穿心莲是二倍体植物，

基因组相对简单，通过物理诱变技术创制新穿心

莲种质资源的相关项目正在逐步开展。其中，航

天诱变育种技术是培育植物新品种的重要途径之

一。被“长征七号”飞船和“神州十一号”飞船

搭载入太空进行不同时间诱变的穿心莲种子在长

大后出现农艺性状上的差异，二萜类内酯含量、

植株鲜重和干重的变异系数超 35%［6］。离子注
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入法是常用的物理诱变技术，用等离子体处理不

同含水量穿心莲种子的研究发现，植株突变率与

种子含水量呈正相关［15］。

化学诱变分染色体加倍和基因诱变两种。学

者采用秋水仙素对穿心莲种子和刚萌发的成熟胚

进行诱导，成功获得同源四倍体无菌苗［14］。其中，

浓度为 0.075% 的秋水仙素诱导 24 h 的诱变率较

高（3.3%）。获得的同源四倍体无菌苗的叶片上、

下表皮气孔特征与二倍体无菌苗相比均存在显著

差异。本课题组建立了甲基磺酸乙酯诱导穿心莲

突变体的技术体系，获得了具有明显表型差异的

穿心莲突变植株，包括叶色（杂斑叶）、叶型（心

型、叶裂等）、叶序（轮生叶）、株高（矮化）、

分枝（顶生二枝）及花轴（无花轴）等突变表型，

该结果为穿心莲基因组学的研究及新品种选育提

供新材料（结果待发表）。

3.3　基因组学研究

第二代测序技术 - 短序列读取技术（Next-

generation sequencing，NGS）被用于获取动植物
转录组和基因组的相关信息。2015 年，学者利
用 NGS 技术成功组装穿心莲叶绿体的完整基因组
数据库［50］。该叶绿体基因组序列大小为 150 249 
bp，包含 114 个叶绿体特有基因、80 个蛋白编码
基因、30 个 tRNA 基因以及 4 个 rRNA 基因。其
中，有 15、3 个基因分别包含 1、2 个内含子。
但是，在完整的穿心莲全基因组信息公布之前，
学者只能根据穿心莲植株在特定状态下的转录组
测序数据进行初步的分子水平研究。Cherukupalli
等［51］对保湿生长 3 个月的穿心莲植株上完全展
开的叶片进行取样，通过 NGS 得到穿心莲叶片的
转录组信息。该转录组成功注释 49 363 个基因，
其中 146 个基因的预测功能为萜类物质合成酶（有
35 个包含萜类合成酶基序）。以上 146 个基因可
能参与烷型二萜类物质 AD 的合成，它们的生物
功能仍有待实验验证。本课题组利用转录组测序
技术比较了紫外线—UV-C 照射前后的穿心莲叶
片基因表达谱。结果显示，经 UV-C 照射后，部
分与 AD 合成相关的基因表现出被诱导上调的表
达模式，表明合理的 UV-C 辐照可促进穿心莲次
生代谢产物的合成（结果待发表）。

Gao 等［16］对穿心莲的不同组织（根、营养
茎、幼叶、花和果实）进行取样，利用第三代
测 序 技 术 超 长 序 列 读 取 技 术（Third-generation 
sequencing，TGS）得到初始穿心莲全转录组信息。

随后，作者将用于 TGS 的 RNA 样品又进行了一
次 NGS 短序列读取，得到的结果用于校对 TGS
输出的初始全转录组信息。经过 NGS 校对后的
穿心莲全转录组数据被用于充当后续茉莉酸甲酯
（MeJA）诱导处理前后的穿心莲叶片转录组测序
结果的参考基因组，且已对部分得到注释的差异
表达基因进行了初步实验验证。

2018 年，Sun 等［17］ 结 合 NGS、TGS 以 及
Hi-C 染色体空间定位技术成功组装出穿心莲的首
个全基因组数据库。该基因组大小约 269 Mb，包
含 25 428 个蛋白编码基因，为学者提供一个良好
的穿心莲分子研究平台。Liang 等［18］也在不久后
成功组装出第 2 个穿心莲的全基因组数据，在 24
条染色体上组装的基因组大小为 284 Mb，Contig 
N50 达到 5.14 Mb，并对重要基因家族进行功能分
析，进一步丰富了穿心莲的遗传信息。随着穿心
莲全基因组数据库的不断完善，学者对 AD 合成
途径的分子机理研究将迅速开展。

4　展望

穿心莲作为东南亚地区的传统中药材，其用

药历史悠久。AD 等大量功能性化合物成功得到

分离和人工合成，有助于新药物的开发。AD 是

穿心莲的主要药用成分。近期研究证明，AD 不

仅参与抗炎途径，还具有抗癌作用，是抗癌治疗

应用的候选药物。但是，在 AD 或其衍生物被批

准为治疗癌症的处方药之前，仍需进行更多的涉

及不同药代动力学参数的研究。

随着中药农业的发展，部分穿心莲品种完成

了从自然采集到规模化种植的转变。作为我国南

药高效种植的主要品种之一，水肥一体化等精准

农业技术在穿心莲的生产上得到了广泛应用。但

若要实现穿心莲的高产稳产，仍有困难亟待解决，

如缺乏专业的病虫草害防控措施、与其他作物之

间的连作障碍及缺乏新品种等方面。良种良法的

应用是保障穿心莲产量和质量的有效解决方式，

也是助力穿心莲应用的基础。随基因组数据的公

开，未来研发的新型穿心莲品种的质量将会更加

稳定、高产且优质。
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