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苦杏仁苷的分析、提取纯化及药理作用研究进展
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摘  要：苦杏仁苷是常见的氰苷类物质，也是传统中药苦杏仁中的有效成分，迄今已成为医药上常用的祛痰止咳

剂。大量的研究表明苦杏仁苷除了止咳平喘之外，还具有一定抗肿瘤和调节免疫的功效。本文对苦杏仁苷的降解途

径、检测、提取和纯化方法以及生物学功效等方面的研究报道进行综述，并对苦杏仁苷今后的研究方向提出展望。
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Abstract：Amygdalin is a cyanogenic glycoside commonly detected in traditional herb bitter almond, and it has become a 

common cough expectorant agent. A large number of studies have shown that amygdalin possess many bioactivities such as 

anti-tumor and immune regulation besides the relieving of cough and asthma. The degradation pathway, detection methods, 

extraction and purification methods, and corresponding biological effects of amygdalin are reviewed in this article. Mean-

while, the future research directions of amygdalin are also proposed.
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氰苷类物质(cyanogenic glucosides)是氨基酸衍生的植

物成分，可归属为脂肪族和芳香族化合物，目前有2500

多种，包含亚麻苦苷(linamarin)、百脉根苷(lotaustralin)、

野樱苷(prunasin)和苦杏仁苷(amygdalin)等物质。氰苷是植

物产生的抗生素的一种，其主要功能是通过β-葡萄糖苷酶

(β-glucosaccharase)的激活来产生有毒的挥发性气体氢氰酸

(HCN)或酮或醛来抵御草食动物和病原体的攻击[1]。不同

种植物中氰苷的种类和含量相差很大，且不同的喂食方

式可产生不同的氢氰酸释放量[2]。在酶的作用下氰苷水解

成苷元(一种α-羟基腈)和葡萄糖(大多为D-葡萄糖)，氰苷

类物质的合成和降解途径如图1所示。

苦杏仁苷是常见的氰苷类物质，也是传统中药苦杏

仁中的有效成分，是α-羟基腈的衍生物，迄今已成为医药

上常用的祛痰止咳剂、辅助性抗癌药物。苦杏仁苷广泛存

在于枇杷、杏、桃、青梅、杨梅等植物的种仁中[3]。苦杏

仁苷由两分子的葡萄糖和一分子的杏仁腈联结而成，其

分子结构如图2所示，分子式为C20H27O11N，相对分子质量

为457。苦杏仁苷的三水合物为斜方柱状结晶(水)，熔点

200℃，无水物熔点约220℃，1g可溶于12mL水、900mL乙

醇或11mL沸乙醇中，易溶于沸水，几乎不溶于乙醚[4]。
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图 1 氰苷的合成和分解途径

Fig.1 The biosynthetic and degradation pathways of cyanogenic 

glucosides
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图 2 苦杏仁苷分子结构图

Fig.2 Chemical structures of amygdalin

1 苦杏仁苷的分解

苦杏仁苷在苦杏仁苷酶的作用下降解为野樱苷，后

者在水解酶樱叶酶的作用下进一步降解成杏仁腈。杏仁

腈不稳定，遇热易分解成苯甲醛和氢氰酸，其分解路径

如图3所示。
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图 3 苦杏仁苷的分解过程

Fig.3 The decomposing process of amygdalin

酸法水解的最优条件为盐酸浓度0.2mol/L、体积比

5:1、水解温度40℃、酸解时间40min，苦杏仁苷的水解率

为94.622%[5]。苦杏仁苷中的糖苷键在微生物发酵液、酸

或碱性条件下极易受到破坏，降解为氢氰酸和苯甲醛[6]，

因此一些学者期望通过微生物发酵液对苦杏仁苷进行生

物转化，以期找到具有抗癌活性的新物质。Chang等[6]采

用酶法水解苦杏仁苷，研究了黑曲霉粗酶提取液对苦杏

仁苷的生物转化作用，研究表明在排除酸性条件的情况

下，野樱苷并不是直接水解成杏仁腈和苯甲醛，而是在

羟基化酶的作用下羟化成6-羟基-野樱苷，不过其抗肿瘤

活性还有待进一步研究。

2 苦杏仁苷的测定方法

2.1 化学分析法

根据苦杏仁苷的分解过程(图3)，葡萄糖、苯甲醛和

氢氰酸的生成量即可作为衡量苦杏仁苷水解的指标。以氢

氰酸为当量衡量苦杏仁苷含量的测定方法如下[7]：取10g

样品，溶解在60mL 0.1mol/L H3PO4中，混合2～3min，

过滤；取2mL该溶液，加入2mL 4mol/L H2SO4在100℃

条件下水解50min，并冷却；将冷却后的溶液加入5mL 

3.6mol/L NaOH，混合，静置10min；取1mL该混合液

加入到含有7mL 0.2mol/L磷酸缓冲液(pH6.0)的试管中，

并加入0.4mL 0.5%的氯胺-T溶液；在冰浴中冷却，加入

1.6mL吡啶-巴比妥酸(40mL的吡啶加入到1g的巴比妥酸

中，在200mL蒸馏水中溶解)，紫色出现后反应60min，

在583nm波长处检测；以磷酸缓冲液为空白，氰化钾的

储备液用于标准曲线的校准，结果以mg HCN/kg (干质

量)为单位，该方法的最大优点是对仪器要求低，但是操

作过程较为复杂。

2.2 仪器分析法

目前使用较多的天然产物的分析检测方法一般是色

谱法与光谱法，在苦杏仁苷的检测与分析中使用较广泛

的包括高效液相色谱法、分光光度法、薄层扫描法和二

阶导数光谱法等。易骏[8]分别采用紫外吸收光谱法和二阶

导数光谱法测定3种不同产地桃仁中苦杏仁苷的含量，研

究表明，利用紫外吸收光谱法时，背景液干扰严重，一

阶导数光谱扫描测试谱图曲线中的吸收峰形不明显；采

用二阶导数光谱法测定样品，不经分离即可消除背景干

扰，且样品峰形与对照品相似。结果显示3种桃仁中以福

建产的苦杏仁苷含量最高，达2.37%，其次是新疆产的，

为2.06%，安徽产的含量最低，为1.38%。吴迪[9]也比较

了紫外分光光度法、高效液相色谱法和二阶导数光谱法

对苦杏仁的分析效果，结果表明紫外分光光度法背景干

扰严重，不能作为直接测定有效成分苦杏仁苷的方法。

高效液相色谱法和二阶导数光谱法测得的苦杏仁苷的含

量基本一致，分离度好，结果准确，其中二阶导数光谱

法能很好地消除背景液的干扰，且操作简单。

高效液相色谱-蒸发光散射检测器(HPLC-ELSD)是一

种通用型检测器，首先是由澳大利亚Union Carbide研究

室开发的，20世纪90年代后期开始在我国应用于中药及

其复方制剂的检测[10]。它主要是基于不挥发的样品颗粒

对光的散射程度与其质量成正比而进行检测，对没有紫

外吸收、荧光或者电活性的物质以及产生末端紫外吸收

的物质均能产生响应[11]。ELSD将色谱柱的流出物雾化，

细小的雾滴随之导入一个温度受控的漂移管中，该漂移

管将流动相中的挥发性组分汽化。非挥发性溶质微粒的

细雾进入一个光束，产生的散射光用光电倍增器测量，散

射光的强度与浓度成正比[12]。李海龙等[13]采用HPLC-ELSD

检测苦杏仁中苦杏仁苷含量，流动相为V甲醇:V水=40:60，流

速1.0mL/min，柱温40℃，蒸发光散射检测器漂移管温度

60℃，载气(空气)压力0.2MPa。在上述条件下测得苦杏

仁苷在0.28～5.5μg范围内的线性关系良好(r=0.9975)，检

出下限达58ng/L，平均加标回收率为96.2%，能够很好地

用于食品中微量苦杏仁苷的检测。

2.3 酶联免疫法

酶联免疫法(ELISA)是在测定时，将受检样本与酶标

抗原或抗体和固相载体表面上的抗原或抗体进行反应，
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使结合在固相载体上的酶量与样本中受检物质的量呈一

定的比例，加入酶反应的底物后，反应产生有色物质，

有色物质的量与样本中受检物质的量直接相关，故可根

据颜色反应进行定性或定量分析[14]。目前，酶联免疫分

析法多被用于食品中有害物质残留的检测[15-16]以及病毒感

染的检测[17-18]等。

Cho等[19]在利用新西兰白兔的匙孔血蓝蛋白(KLH)与

苦杏仁苷共轭，成功地利用苦杏仁苷在白兔体内诱导了

抗血清反应，证明苦杏仁苷在白兔体内是作为一种半抗

原；然后利用该多克隆抗体进行竞争性酶联免疫分析坚

果中苦杏仁苷的含量。在另一实验中，他们又利用噬菌

体表达的兔/人嵌合抗体库进行竞争性酶联免疫分析坚果

中苦杏仁苷的含量，该方法的检出限为1×10-9mol/L；证

明该方法能够有效地检测出各种种子和坚果中苦杏仁苷

的含量，并且可用于食品提取液中苦杏仁苷含量的自动

分析[20]。

3 苦杏仁苷的提取与纯化方法

3.1 溶剂提取法

苦杏仁苷的提取一般采用溶剂法，该方法利用苦杏

仁苷易溶于水、甲醇、乙醇等溶剂的性质，将其从植物种

仁中提取出来。由于超声波具有空穴效应，能加速目标成

分进入溶剂，因此提取通常采用超声波辅助，以有效缩短

提取时间，提高提取效率。赵静等[21]采用超声波法提取枇

杷核中的苦杏仁苷，利用响应面法优化后得到最佳提取条

件，在此条件下，苦杏仁苷的提取量为39.07mg/g。张红城

等[22]利用不同溶剂来提取杏花花粉中的苦杏仁苷，并且对

溶剂含量、料液比、超声时间、提取时间各因素进行了正

交试验，结果表明，苦杏仁苷的最佳提取溶剂为100%的

乙醇，在料液比1:7、超声提取20min、振荡提取12h时可得

到最高的苦杏仁苷得率为6.1%。

3.2 超临界CO2流体萃取法

近20年来，超临界流体技术(SCF)在食品、医药、香

料和天然色素等领域都有广泛的应用。国外这方面的研

究主要集中在食品原料的处理、有效成分的提取以及在

食品工业中有害成分的脱除等[23]。例如利用SCF技术萃

取分离食品中的苏丹红染料[24]、利用超临界-色谱技术分

馏百里香提取物[25]、从艾草中萃取艾草油[26]、从桉树皮

中萃取酚类化合物[27]等。目前大部分超临界流体都采用

CO2作为溶剂，具有不污染、不破坏样品中的有效成分等

优点，因此，所得产物显得更安全可靠[28]。Kawahito等[29]

利用超临界CO2流体技术萃取枇杷仁中的生物活性成分 

β-谷甾醇和苦杏仁苷，结果显示在80℃、20MPa的条件下

提取180min，苦杏仁苷的萃取率最高。然而，由于CO2介

电常数较小，对极性较强的物质溶解性较差，从而限制

了溶质在超临界流体中的溶解率，导致提取率低[30]。因

此在溶质和超临界CO2流体二元体系中加入少量可以与超

临界流体混溶的另一种溶剂即夹带剂(cosolvent)，可有效

地拓展了超临界流体的萃取范围[31]。

3.3 苦杏仁苷的纯化

目前，比较常用的苦杏仁苷的纯化方法主要有乙醇

结晶法和柱层析法。根据苦杏仁苷不溶于95%的冷乙醇的

性质，可以在苦杏仁苷粗提液中加入15～30倍的95%的冷

乙醇，并加入少量乙醚作为纯化剂以纯化苦杏仁苷，重结

晶后得到的苦杏仁苷纯品含量可达75%左右[32]。近年来，

柱层析法在天然产物的分离纯化中应用广泛，在纯化苦

杏仁苷的过程中，采用的填料主要是大孔树脂、聚酰胺

以及硅胶等。崔国庭等[33]采用大孔吸附树脂分离纯化苦

杏仁中的苦杏仁苷，筛选后得到最佳树脂为LSA-30，最

佳吸附条件为室温、pH6.0～9.0、在40℃条件下用pH6

或pH8的60%乙醇洗脱可得到纯度为93.6%的苦杏仁苷白

色晶体。李强[34]采用聚酰胺柱层析-乙醇结晶相结合的

方法纯化苦杏仁苷，经此方法纯化后，苦杏仁苷收率为

77.84%，纯度达96.36%。

4 苦杏仁苷的药理作用

ATP

＋

图 4 苦杏仁苷在大鼠体内的代谢过程

Fig.4 The metabolic process of amygdalin in rats

经研究发现，苦杏仁苷单体和苦杏仁中苦杏仁苷在体

内的代谢过程并不完全相同，苦杏仁苷灌胃后在血浆中仅

检测到一种代谢产物M1，而苦杏仁生品与各炮制品灌胃

给药后可在血浆中检测到2种代谢产物M1和M2(M1和M2

为野樱苷的同分异构体)，因此推测苦杏仁中其他成分对

苦杏仁苷的代谢及异构体的转化存在一定的影响[35]。付志

玲等[36]对大鼠进行灌胃给药苦杏仁，研究发现苦杏仁中

苦杏仁苷在大鼠体内的代谢过程如下：苦杏仁苷首先经

脱糖转化为野樱苷，再经脱糖转化为苯乙腈，后者不稳

定，转化为氢氰酸和苯甲醛，氢氰酸进入肺部发挥止咳

平喘的功效，苯甲醛被氧化成苯甲酸，后者被输送到肝

脏后，在ATP、Mg2+和CoA的作用下与肽键和甘氨酸结

合生成马尿酸排出体外(图4)。此外，经研究发现苦杏仁

苷在β-葡萄糖苷酶的作用下可分解产生氢氰酸，氢氰酸
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通过抑制线粒体电子传递链的终端酶(细胞色素氧化酶)而

使细胞ATP合成中断而死亡[37]，这可能与苦杏仁苷调节

免疫功能和抗肿瘤的功效有关。

4.1 止咳平喘

哮喘是一类由于黏液分泌过度和气道持续增生引起

的呼吸受阻的慢性疾病，气道重组是哮喘中观察到的一

种病理现象，以黏液腺肥大、表皮下细胞纤维化和气道

平滑肌细胞增殖为特征[38]。因此，也就是说，能抑制气

管平滑肌细胞增殖的物质就可以用来治疗哮喘。甘露[39]

研究发现苦杏仁苷对大鼠支气管平滑肌细胞(BSMC)存

在一定的抑制作用，不同浓度的苦杏仁苷作用于BSMC

后，在24h后开始出现抑制，并且随着浓度的增大抑制

作用增强，加药浓度为0.704mmol/L时抑制率达到50%。

房敏峰等[40]在研究大鼠苦杏仁生品和霜制品灌胃给药后苦

杏仁苷及其代谢产物在组织的分布情况时发现生品在0.5h

时达到最高(肺中分布量为34.79µg/mL)，后呈依次递减趋

势；霜制品在0.5h达到较大浓度(肺中分布量为17.03µg/mL)

之后趋于稳定。苦杏仁苷及其代谢产物除肝肾(药物的主

要代谢器官)的分布量较大之外，在肺部的也有相对较多

的分布，这可能与苦杏仁苷止咳平喘的功效有关。β2-肾

上腺素受体是止咳平喘药物发挥药效的主要靶体，郑晓

晖等[41]将从家兔肺组织中纯化得到的β2-肾上腺素受体制

成亲和色谱，用于苦杏仁中有效成分的筛选，结果表明

苦杏仁苷与该受体色谱柱结合良好，说明苦杏仁中苦杏

仁苷具有止咳平喘的作用。

4.2 治疗肿瘤的作用

细胞凋亡(apoptosis)是对于细胞坏死的一种主动的、

程序性的细胞死亡过程，肿瘤细胞具有无限制增殖的生物

学特性，这主要与肿瘤细胞死亡率过低有关[42]。现已发现

苦杏仁苷与苯甲醛或β-葡糖苷酶的协同作用可明显提高抗

癌效力。通常而言，癌细胞的无氧酵解占优势，该过程产

物乳酸形成的偏酸性环境有利于提高β-葡糖苷酶的活性，

促使苦杏仁苷在癌细胞中水解出较多的氢氰酸和苯甲醛，

而癌细胞内的硫氢化酶较正常细胞少，对氢氰酸的解毒能

力较差，从而加速癌细胞的死亡[43]。连彦军等[37]将苦杏仁

苷(0.1～1.0mmol/L)和β-葡糖苷酶(250nmol/L)共同作用于人

大肠癌LoVo细胞24h，通过形态学观察发现细胞呈现凋亡

为主的形态改变，少数呈现坏死的特征；进一步细胞检测

可见典型的细胞凋亡特征，说明苦杏仁苷被β-葡糖苷酶特

异性激活后具有诱导LoVo细胞凋亡的作用，因此苦杏仁

苷有可能作为一种新的治疗肿瘤的细胞凋亡诱导剂。Zhou

等[43]利用苦杏仁苷单体及在β-葡糖苷酶激活的苦杏仁苷对

HepG2细胞进行了细胞活性测验，细胞活性(MTT)测验结

果显示所有样品对癌细胞HepG2的增殖均有影响，苦杏仁

苷单体和β-葡糖苷酶激活的苦杏仁苷在48h时的IC50分别为

458.10mg/mL和3.2mg/mL。

4.3 调节免疫功能

苦杏仁苷除了在治疗哮喘、咳嗽、肿瘤疾病方面的

作用外，对调节免疫系统也能起到至关重要的作用[44]。

目前危害人类健康的免疫疾病包括胰岛素依赖型糖尿

病、动脉粥样硬化以及类风湿性关节炎等。ⅠA型糖尿病

是一种器官特异性自身免疫疾病，Heikkila等[45]以Swiss-

Webster小鼠为研究对象，首先对小鼠腹腔注射3g/kg的苦

杏仁苷，1h后，对其静脉注射75mg/kg的四氧嘧啶，研究

发现苦杏仁苷可有效保护小鼠防止四氧嘧啶诱导糖尿病

的行为。其保护机制主要是由于苦杏仁苷可以高效清除

由四氧嘧啶产生的有害高活性自由基，从而起到预防糖

尿病的作用。

动脉粥样硬化是一种由T细胞介导的慢性自身免疫疾

病[46]。Deng等[47]研究发现经腹腔注射苦杏仁苷后的载脂

蛋白E缺陷(Apoe-/-)的动脉粥样硬化小鼠的甘油三酯(TG)

减少了2倍，总胆固醇(TC)和低密度脂蛋白(LDL)均减少

了1.5倍。研究人员对管腔面积和主动脉斑块覆盖百分率

进行了评价，流式细胞仪和实时PCR数据显示经苦杏仁

苷处理后的小鼠调节性T细胞表达有所增加，由此说明苦

杏仁苷在治疗动脉粥样硬化中对调节性T细胞的表达具有

积极的作用，并能扩大管腔面积，减少主动脉斑块的覆

盖率。

Hwang等[48]采用体外脂多糖(LPS)诱导的细胞系和

角叉菜胶诱导的踝关节炎大鼠模型研究苦杏仁苷的消炎

和镇痛作用。研究发现1mmol/L的苦杏仁苷能有效抑制

TNF-α和IL-1β mRNA在LPS诱导的细胞系中的表达。在

角叉菜胶诱导大鼠关节炎疼痛后立刻注射一定浓度的

苦杏仁苷，通过测量脚和脚踝的沉重分布律以及分析 

c-Fos、TNF-α和IL-1β 3种标记因子在脊髓中的表达对其

作用效果进行评价。结果表明0.005mg/kg剂量条件下的

苦杏仁苷能显著减轻关节炎痛觉，c-Fos、TNF-α和IL-1β 

3种标记因子在脊髓中的表达也显著降低，因此认为苦杏

仁苷能有效缓解LPS诱导的细胞系反应以及炎性疼痛。

5 结 语

目前在苦杏仁苷的分析研究方面已做了大量的工

作，苦杏仁苷的分析检测方法比较完善和成熟；且大量

研究表明苦杏仁苷在肿瘤、糖尿病、免疫抑制、动脉粥

样硬化、麻风病等疾病方面的治疗都起到了一定的辅助

作用，但对苦杏仁苷分离提取纯化工艺的深入研究较

少。利用我国丰富的蔷薇科植物资源，对苦杏仁苷提取

纯化工艺进行系统的研究并进行药品开发具有重要应用

价值。然而，由于食用了含氢氰酸的果仁后，它在口

腔、食道、胃或肠内水解可产生氢氰酸，将导致细胞不

能正常呼吸；国际食品法典委员会颁布的食用木薯粉标
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准中氢氰酸的限量指标为10mg/kg[49]；氢氰酸对人类的急

性致死剂量为0.5～3.5mg/kg体质量[50]。因此，在饮料等

食品的制作过程中，应当适当控制氢氰酸的含量或考虑

将氢氰酸直接去除。今后，关于苦杏仁苷的研究将主要

集中于苦杏仁苷的分离纯化、所释放的氢氰酸的毒理学

和药理学作用、抗肿瘤机制、血浆中苦杏仁苷及其代谢

产物的鉴定等方面。
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