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美洲大蠊化学成分及生物活性的研究进展 *
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摘要：美洲大蠊是源自西南民间的传统中药，目前市面已有 "康复新液 "、"心脉隆注射液 "、"肝龙胶囊 "和 "消癥益肝片 "四种

相关成药在售。大量临床实践证明，其在抗炎消肿，保肝，组织修复，心肌保护方面有不错的疗效，但是其药理活性的物质基础和

作用机制尚不明确，近年来已有不少学者致力于相关的系统研究，并且取得一些进展，从中获得了异黄酮、异香豆素等次生代谢

物质，并且认为其机制是多因素，多细胞因子作用的结果。本文将上述的相关成果做了系统介绍，以期对未来美洲大蠊的研究有

所帮助。
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are the folk traditional medicine derived from southwest area. Until now there have been four

related postmarketing drugs on sale-"Kangfuxin Liquid", "Xinmailong Injection", "Ganlong Capsule" and "Xiaozheng Yigan Tablet".

The modern studies show they have obvious effects on inflammation and tumefaction, wound surface, cardio-cerebrovascular diseases,

Hepatitis B and liver cancer. But it's very little known about the active ingredients and mechanisms of action, this will significantly limit

its usage in future. So, at present, many researchers are engaged in this field and make some progress by extracting secondary metabolites

like isoflavones and isocoumarins from the crude materials. Also some of them consider that the mechanism is the result of multiple

factors and cytokines. This review outlines recent advances of in related aspects and is expected to provide a support

to the thorough research of .
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前言

美洲大蠊，俗称蟑螂，偷油婆，石姜，滑虫等，是有翅亚纲蜚

蠊目蜚蠊科大蠊属昆虫，在全球分布极其广泛，见于除两极之

外的世界各地。作为药用其始载于东汉《神农本草经》，之后《唐

本草》等历代本草典籍多有收录；1979年编纂的《中国药用动

物志》也将美洲大蠊收入在册，称其药用部位为 "新鲜或干燥

的全虫 "；具有 "活血散瘀、消疳、利水消肿、解毒等功能；主治

癥瘕积聚、小儿疳积、脚气水肿、疔疮中毒及蛇咬伤等 "。自上世

纪 60年代以来，国内学者对于美洲大蠊的药用功效进行了系

统研究，研制出一系列卓有成效的中药制剂，极大的丰富和开

发了美洲大蠊的药用价值。这些年来对于药用美洲大蠊的有效

成分及药理机制的探究主要集中在新药研发和临床应用[1-3]，而

鲜有系统文献报道。故本文将美洲大蠊的化学成分以及作用机

制的研究进展综述如下，旨在为美洲大蠊系列药物的物质基础

研究提供参考。

1 化学成分

化学成分是药物发挥功效的物质基础，美洲大蠊体内含有

多糖，肽，核苷，多元醇，甾体和萜类成分，近来又有学者从中分

得生物碱，黄酮，异香豆素等活性物质，但是哪些是美洲大蠊生

物制剂临床疗效的有效成分目前尚不明确，有待进一步研究发

现。

1.1 多糖

近代研究表明[4]，粘糖氨酸是临床治疗病毒性肝炎的美洲

大蠊制剂（商品名：肝龙胶囊）的主要活性成分，这类化合物是

由酸性粘多糖与氨基酸结合的产物，经药效学验证具有免疫调

节和保肝的作用。孙龙等[5]经分离纯化认定其为多糖蛋白的复

合物，含有酸性多糖，木糖，阿拉伯糖，甘露糖，半乳糖，葡糖醛

酸及半乳糖醛酸等成分。Andre V.F. dos Santos等[6]发现成年雄

性虫体内硫酸粘多糖含量最高为硫酸乙酰肝素（占总含量的

90 %以上）在胸腺、肌肉、消化道、脂肪体和生殖系统中均可检
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图 1美洲大蠊体内分得异香豆素类成分化学式

Fig.1 Chemical structures of isocoumarins from

图 2美洲大蠊体内分得黄酮类成分化学式

Fig.2 Chemical structures of isoflavones from

测到。

1.2 肽类、氨基酸

动物药体内一般富含蛋白质与氨基酸。国内学者[7, 8]通过酸

水解 -氨基酸自动分析法以及柱前衍生化 -HPLC法测得美洲

大蠊体内共有 17种氨基酸，总量高达 43.1 %。有现代研究表明
[9]，美洲大蠊生物制剂康复新液的主要药效成分可能为由上述

氨基酸组成的分子量在 15KDa以下的小分子活性肽。此外，目

前已有大量关于昆虫生物活性肽的研究报道。国内外学者[10]已

分离鉴定出美洲大蠊体内多肽 50余种，如抗菌肽、咽侧体抑制

神经肽、焦激肽、FaRPs肽、脏腑周激肽等，其中以抗菌肽的研

究更为广泛。蓝江林等[11]分离纯化得到一种抗菌肽，对革兰氏

阴性菌和阳性菌均有抗性。现代研究表明[11]，一些抗菌肽除具

有高效广谱的抗菌作用外，还对部分真菌、病原虫、病毒及癌细

胞有杀伤作用。

1.3 核苷类

美洲大蠊体内较多的核苷类成分为肌苷，次黄嘌呤和尿嘧

啶，黄博[12]、张利[13]以此为指标建立了测量药材样品中的核苷类

成分的 HPLC分析方法。有研究表明美洲大蠊提取物精炼而成

的中药制剂 "心脉隆注射液 "的主要有效成分可能为复合核

苷类化合物 [14]，体内外实验证实其对心血管系统有多方面作

用，可以增加心肌收缩力、扩张血管、降低肺动脉压等，对于充

血性心力衰竭有较好的疗效[15]。

1.4 油脂及脂肪酸

在制备美洲大蠊生物制剂时，油脂类成分一般被当成非药

用部位除去，气 -质分析显示，美洲大蠊油脂部位内含物以烯

醇、烯酸和烷烃类和酯类成分为主[16, 17]，近来有实验表明[9]，该部

位对创面愈合存在明显的毒副作用，有待进一步研究。

1.5多元醇

有研究表明[18]，美洲大蠊体内的多元醇成分对肉芽组织的

生长有显著的促进作用，但其化合物结构有待进一步研究。焦

春香等[19]研究发现美洲大蠊挥发性成分中多元醇含量最高，鉴

定为甘油、2,3-丁二醇、2-[(2-氨乙基)氨基]乙醇。肖培云等[20]优

化美洲大蠊提取工艺时测得甘露醇含量占美洲大蠊脱脂物的

1.8 %。

1.6 生物碱

生物碱一般具有较强的生物活性，往往是中药的有效成分

之一。焦春香等[19]将美洲大蠊脱脂后对正己烷萃取部位进行

GC-MS分析时，首次鉴定出 7种生物碱成分，约占总质量的

1/15。蒋文贤等[21]经系统分离也得到了两个喹啉酮类成分：3，4-

二氢 -2-喹啉酮和 3,4-二氢 -8-羟基 -2-喹啉酮，有文献称[22]前

者是 c-AMP特异酶的抑制剂，能抑制血小板聚集，防止血栓形

成，可能与改善心血管的功能有关。

1.7 异香豆素

Luo Shi-lin等[23]系统分离了美洲大蠊全虫 70 %的醇提物，

首次得到 7种异香豆素类物质（见图 1），其中 1-4为新化合物，

5-7为已知化合物；随后在用MTT法对上述成分进行细胞毒活

性试验时发现化合物 3-5对于 HepG2和MCF-7细胞有生长抑

制活性。徐小军等[24]同样从美洲大蠊药材中提取获得化合物 7，

在对其进行药理活性时证实其具有明显的抗炎作用并能显著

地促进肉芽组织增生。

1.8 黄酮

2012年，河南科技大学的尹卫平等[25]从美洲大蠊 70 %甲

醇浸膏中分离得到 2种异黄酮类成分（见图 2），其中化合物 1

（左）为新的黄酮类物质，其对革兰氏阳性菌枯草芽孢杆菌有抑

菌活性；化合物 2（右）为高金雀花碱，常存在于豆科植物中，具

有雌激素样作用。以上两种物质从昆虫美洲大蠊中获得尚属首

次。

1.9 甾体类

甾体是一类具有较强生物活性的次生代谢产物，昆虫体内

分布较为广泛的甾体类物质是蜕皮激素。美洲大蠊体内腺体主

要合成 琢-蜕皮激素[26]。此外，尹卫平等[25]从美洲大蠊的醇提物

中分离得到 1个甾醇样化合物，但其对革兰氏阳性菌和阴性菌

均无敏感性。

1.10 萜类

萜类化合物在昆虫纲主要存在于性信息素和保幼激素中；

前者多为单萜类成分，后者多为倍半萜类成分。目前已报道 4

种从美洲大蠊的体内分离的性信息素成分[27]，均为大牻牛儿烯

类似物。保幼激素是控制昆虫生长和变态的重要激素，由咽侧

体分泌而成。美洲大蠊的保幼激素主要存在于雌性成虫体内。

2 生物活性
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通过对美洲大蠊相关制剂及药理研究分析，其生物活性主

要集中在以下几个方面：对各种外伤、溃疡创面有良好的组织

修复及抗炎消肿作用（商品名：康复新液）；对抗肝组织纤维化

活性（商品名：肝龙胶囊）；保护受损心肌细胞作用（商品名：心

脉隆注射液）；抗肿瘤，增强免疫活性（商品名：消癥益肝片），近

来有不少学者探究其显著药理活性的作用机制，已有相当数量

的文献报道。

2.1 组织修复作用

以美洲大蠊多元醇和小分子肽为主成分的 " 康复新液 "

自上市以来临床疗效良好，副作用小。近来，通过对其药理机制

的研究表明可能与调节创面免疫功能；促进肉芽组织增生；增

加创面血管形成；促进创面生长因子的表达有关。

① 调节创面免疫功能：在创伤修复初期，最早产生的是局

部急性炎症反应，释放大量的炎症细胞（中性粒细胞、巨噬细

胞、淋巴细胞），激活创面的免疫调控功能。陈晓红等[28,29]借

助电离辐射损伤模型发现无论是单纯创伤还是辐射损伤，康复

新液都能显著提升伤口炎症细胞的数量，前期以中性粒细胞为

主，后期以巨噬细胞、淋巴细胞为主，还能改善中性粒细胞的自

发运动和趋化运动功能，使其迅速进入伤口发挥吞噬作用，清

除坏死组织，启动修复功能。

② 促进肉芽组织增生：康复新液中小分子肽含有表皮生长

因子（EGF）[30]，研究表明[31]EGF及其受体 EGFR在损伤修复重

建中起到重要作用。李玉庆[32]通过 PCR扩增检测用药大鼠口

腔溃疡组织中 EGF、EGFR mRNA的表达，结果成功得到 454

bp 长度的 DNA 片段，康复新组和 EGF组均能检测到 EGF

mRNA的表达水平有明显升高，之间没有较大差异。提示康复

新液能够提高 EGF和 EGFR的表达水平，促进肉芽组织增生，

介导上皮细胞的促黏膜修复作用。

③ 增加创面血管形成。张俊等[33]研究康复新液对大鼠皮肤

切割伤痂下愈合的影响，愈合组织病理切片经 HE染色后观察

到康复新高、低剂量组肉芽组织都很丰富，新生毛细血管多，周

围浸润的炎性细胞减少。肖敏等 [34] 发现康复新液可以上调

VEGF的表达水平，促进细胞和毛细血管的增殖生长以及血液

循环和营养运输，加速创面代谢。

④ 调节创面生长因子的表达。大量实验表明美洲大蠊提取

物对创面多种细胞因子表达有调节作用，如增强 bFGF，TNF，

EGF和 HGF的表达，抑制 IL-8，PGE2，MMPs-3，MMPs-13 的

表达等[35-37]。

2.2 抗炎消肿作用

有学者[38, 39]采用二甲苯致大鼠耳肿胀和角叉菜胶致小鼠足

跖肿胀模型研究美洲大蠊提取物 CII-3（多肽含量＞60 %）抗急

性炎症的效果及作用机制，结果显示 CII-3能明显减轻症状，并

且可以降低炎性部位的 PGE2、组胺、MDA的含量，提高 SOD

活性，现代研究已经证实[40]PGE2是一种重要的炎症介质，参与

一系列生理和病理过程；组胺通过 H1受体效应刺激平滑肌收

缩，毛细管舒张，血管壁渗透压增加，是炎症的产生机制之一；

MDA与 SOD均与氧自由基脂质过氧化代谢有关，这也是加重

炎症反应的诱因[41]，由此可以得出美洲大蠊能够抗炎消肿的作

用机制与抑制细胞源性炎症介质和清除活性氧自由基有关。

2.3 抗纤维化作用

肝纤维化是肝脏内细胞外基质过度沉积的一种损伤修复

反应，是各种慢性肝炎进展为肝硬化的共同病理基础及必经途

径。以美洲大蠊粘糖氨酸和复合核苷类为主成分的国家二类新

药 "肝龙胶囊 "对其有明显的抑制作用[4]。经探究，其可能与抗

脂质过氧化反应、降低肝纤维细胞因子表达水平、阻滞 MAPK

信号通路有关。

张鹏等[42]观测美洲大蠊提取物对免疫性肝损伤小鼠肝脏

组织中 MDA、SOD、GSH 水平的作用，发现所有给药组的

MDA水平均下降，SOD、GSH水平均升高，提示其抗纤维化活

性可能与抗脂质过氧化反应和清除肝内自由基生成有关，这与

2.2中实验结果一致。刘丽辉等[43]及马得宏等[44]从肝纤维化细胞

因子的表达差异研究美洲大蠊提取物（肝龙胶囊原药）对 CCL4

所致肝纤维化大鼠的影响。结果表明，给药组的肝纤四指标

（HA、LN、PCIII、CIV）显著降低，同时肝脏组织中的 TIMP-1、

TGF-茁1表达减少，琢-SMA及 NF- B表达呈弱阳性。推断其可

能通过降低 TGF-茁1表达水平，减少 TIMP-1基因表达，阻碍

ECM的合成而发挥作用；也可能通过抑制 I B激酶的活性，减

弱 NF- B的活化及向细胞核移位，阻止 HSC及下游致炎因子

的激活来实现抗纤维化功效。

另外，陈思如等[45]建立 HSC体外肝纤维化细胞模型，考察

美洲大蠊提取物（肝龙胶囊原药）的作用机制是否与 MAPK

（ERK1/2）信号通路有关。实验结果显示，各浓度的美洲大蠊提

取物均能抑制 HSC细胞的增殖；24 h后可以促进 HSC细胞凋

亡，阻滞细胞周期于 G0/G1期。用免疫荧光细胞化学染色法测

试其亦能降低 a-SMA及 I、III型胶原表达水平；经 PDF作用

24 h后，HSC-T6细胞 p-ERK1/2的磷酸化水平明显升高，用美

洲大蠊提取物及 ERK通路阻滞剂 PD98059干预后 ERK1/2的

磷酸化水平明显降低，由此认为美洲大蠊可以抑制 PDGF刺激

的大鼠 HSC 细胞增殖，推断其抗肝纤维化机制与 MAPK

（ERK1/2）信号通路有关。

2.4 心肌保护作用

临床应用表明[46]，以美洲大蠊体内活性成分 -复合核苷碱

基和结合氨基酸制成的 "心脉隆 "注射液对动脉粥样硬化，急

性心肌梗死，慢性心力衰竭以及缺血性心肌病有显著的辅助疗

效。一些实验[47, 48]证实 "心脉隆 "注射液能促进心肌细胞 Ca2+

内流，持久增加心脏的正性肌力；扩张冠状动脉，增加血流量，

抑制氧自由基介导的心肌损伤；此外还有扩张肺、肾脏血管，降

低体动脉压的作用。经研究表明其可能与减少心肌 NF- B的表

达，降低 TNF-琢[49]与MMP-9[15]水平有关。

2.5 抗肿瘤作用

美洲大蠊抗肿瘤活性是最近兴起的研究热点，研究表明
[50-52]，美洲大蠊对呼吸、消化、生殖系统等多种肿瘤细胞株有细

胞毒性；体内试验[53]也证实，美洲大蠊提取物有较高的抑瘤作

用，能提升脏器指数。其作用机制可能有以下几方面：① 阻滞细

胞周期于 G0/G1，G2/M期，抑制肿瘤增殖[54]。② 通过线粒体途

径诱导肿瘤细胞凋亡 [55]。③ 增加凋亡基因 Bax、Fas、FasR、p53

及肿瘤坏死因子 TNF-琢的蛋白表达，减弱抗凋亡蛋白 Bcl-2的

表达[56, 57]。④ 抑制肿瘤血管生成[58]。⑤ 增强巨噬细胞的吞噬能

力，促进淋巴细胞的转化反应，升高荷瘤小鼠的细胞因子 IL-2，

IL-6，IL-12，TNF-琢的水平来提升机体免疫能力[53]。
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3 展望

美洲大蠊是云南当地少数民族的验方，主要用于溃烂创面

愈合。伤口愈合从药理机制来看，需要有抗炎，抗菌，消肿，组织

修复等多功效[59]协同完成，另有现代研究表明抗炎与抗肿瘤的

作用通路[60]密切相关，由此推测美洲大蠊各主要活性之间具有

密切联系。近来陆续有研究发现其对某些病毒（HSV-2，HIV

等）也有着良好的抑制作用[61, 62]，可能与提高机体免疫能力有

关，还有一些学者报道了美洲大蠊对机体的双向调节作用[63, 64]，

这些都有待进一步研究。随着对其化学成分研究的深入，发现

美洲大蠊提取物的生物活性部位富集小分子肽（60 %以上），且

其含量与活性存在一定联系[65, 66]，今后对美洲大蠊体内活性肽

的分离与鉴定也将成为研究热点之一。相信随着技术手段的日

新月异，美洲大蠊的活性成分会尽早被确证，其显著药理活性

的作用机制也必将得到完整的阐释，美洲大蠊作为最古老的中

药之一将得到更有效的开发利用。
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