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序

黄花蒿 （青蒿）为我国传统中药，我国医药工作者于２０世纪７０年代初从黄花蒿中发

现一种新型的抗疟成分———青蒿素，对脑型疟、恶性疟、间日疟具有高效、速效、低毒的

特点，于２００４年被世界卫生组织 （Ｗｏｒｌｄ　Ｈｅａｌｔｈ　Ｏｒｇａｎｉｚａｔｉｏｎ，ＷＨＯ）指定为首选抗疟

药物。而青蒿素的发现者屠呦呦于２０１１年９月获得了被誉为诺贝尔奖 “风向标”的拉斯

克奖。这是中国生物医学界迄今为止获得的世界级最高级大奖。

疟疾是当今世界上流行最广、发病率及死亡率最高的热带寄生虫传染病。据统计，全

球疟区分布在１００多个国家，临床患者４亿～５亿人，每年死亡２００万～３００万人，以非

洲和拉丁美洲最为严重。国家主席胡锦涛在２００６年 “中非首脑会议”上把青蒿素类抗虐

药物作为支援非洲的四大重点项目之一，特别批示支持青蒿素产业。２００６年实施的 “十

一五”规划中，中国政府列出３亿元用于采购青蒿素类药物送给非洲国家。黄花蒿是青蒿

素唯一原料植物，中国是黄花蒿的主要产区，世界上绝大多数的原料来自中国，我国的黄

花蒿产业，为世界抗疟史作出了不可估量的贡献。２００８年４月，我在南宁参加了由广西壮

族自治区中国科学院广西植物研究所、广西壮族自治区药用植物园和中国中医科学院中药

研究所共同承担的 “广西青蒿种植适生地等级区划研究”项目成果鉴定会，从中了解到广

西各级政府对青蒿生产和研究非常重视，为加快青蒿产业的发展，广西壮族自治区科学技

术厅改变观念，率先面向全国公开投标招聘承担单位，在 “广西青蒿种植适生地等级区划研

究”项目全国公开投标招聘中，成功地引进了实力雄厚的中国中医科学院中药研究所支援广

西，为广西的科研和中药发展翻开了新篇章。

广西壮族自治区中国科学院广西植物研究所韦霄研究员、广西壮族自治区药用植物园

马小军研究员、中国中医科学院中药研究所郭兰萍研究员等所带领的科研团队根据多年的

研究成果与生产实践总结出来的丰富经验，编写了 《黄花蒿 （青蒿）高产栽培基础理论与

实践》一书。该书内容是作者十多年来对黄花蒿研究成果的系统总结，汇集了广西黄花蒿

适生地分析、种质资源鉴定和评价、良种选育、生物学特性、光合特性、矿质营养、繁殖

技术、青蒿素含量和高产栽培技术研究等方面的内容。全书结构清晰、内容翔实，在多方

面有独到见地以及创新，是一部对科研与生产具有较高参考价值和指导意义的专业书籍，

可供黄花蒿的生产者及广大医药研究者使用。故借本书出版之际，特向编者祝贺，祝愿本

书能为推进我国黄花蒿产业走向世界作出贡献。

中国工程院院士　

２０１２年６月
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前　言

青蒿素 （ａｒｔｅｍｉｓｉｎｉｎ；ｑｉｎｇｈａｏｓｕ；ＱＨＳ）是从中国传统药用植物菊科 （Ａｒｔｅｍｉｓｉａｃｅ－

ａｅ）蒿属 （Ａｒｔｅｍｉｓｉａ）的黄花蒿 （Ａｒｔｅｍｉｓｉａ　ａｎｎｕａ　Ｌ．）中提取的一种分子内含有过氧桥

结构的新型倍半萜内酯。国内外研究人员在青蒿素化学结构基础上，开发了一系列衍生

物，如蒿甲醚、蒿乙醚、双氢青蒿素、复方蒿甲醚和青蒿琥酯等。青蒿素类药物是与已知

抗疟药作用方式完全不同的新型抗疟药，其疗效比传统抗疟药奎宁强１６倍，而且高效、

低毒、无抗药性。青蒿素类抗疟新药的发现被认为是抗疟药研究史上的重大突破。特别是

对脑型疟疾和抗氯喹恶性疟疾疗效更为突出，被世界卫生组织称为 “目前世界上唯一有效

的疟疾治疗药物”。进入２１世纪，世界上已经有５１个国家和地区在 ＷＨＯ的推荐下将青

蒿素衍生物列为抗疟指定用药。除抗疟作用外，研究发现青蒿素及其衍生物还具抗血吸

虫、肺吸虫、红斑狼疮、皮炎以及免疫调节、抗流感等多种作用，在治疗艾滋病及相关疾

病方面也显示出潜在的前景。

疟疾又名 “打摆子”，是由疟原虫经蚊虫叮咬传播的传染病。临床上以周期性定时发

作的寒战、高热、出汗退热以及贫血和脾肿大为特点。疟疾是一种很古老的疾病，远在几

千年前的 《黄帝内经》中即有 《疟论篇》和 《刺论篇》等专篇论述疟疾的病因、症状和疗

法。然而，直到１８８０年法国人拉维兰在疟疾病人血清中发现疟原虫，１８９７年英国人罗斯

发现蚊虫与传播疟疾的关系，它的真正病因才被弄清楚。

世界卫生组织认为全球有６亿疟疾患者需要接受有效的紧急治疗，以降低该病的高死

亡率。疟疾每年在全球造成数亿人染病，至少有１００万人死亡，其中９０％病例集中在非

洲，患者多为不满５岁的幼童。尽管近一个世纪以来，全球医药界一直在寻找根除疟疾的

方法，但时至今日从越南的湄公河三角洲到巴西的亚马孙盆地，仍可见到疟疾的肆虐，而

非洲的疫情尤为严重。世界卫生组织指出，疟疾平均每３０秒杀死一个５岁以下的儿童。

疟疾也是导致非洲经济一直陷于困境的主要原因之一。

以青蒿素为基础的联合用药疗法对疟疾的治愈率超过９５％，疟原虫对新药成分尚无抗

药性。青蒿素疗法的费用已经从每次治疗２美元下降到目前的９０美分，但这一价位仍比

传统药物高出许多，传统药物的费用只有２０美分。由于传统药物的疗效越来越差，有毒

副作用以及抗药性越来越强，因此，推广以青蒿素为基础的联合用药疗法已是势在必行。

世界卫生组织为这些新药的临床试验、安全性和产品质量评估提供了国际援助，以加速其

研制。世界卫生组织西太平洋地区负责人曾经这样评价说：“这些新药每天能拯救数千条

生命，这就是我们为什么试图加速研究进程的原因。”２００４年世界卫生组织确定青蒿素类
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药物为抗虐首选药物。

新世纪，新的挑战，面对中国西部开发壮举和经济的可持续发展，加入 ＷＴＯ （Ｗｏｒｌｄ

Ｔｒａｄｅ　Ｏｒｇａｎｉｚａｔｉｏｎ）世界贸易组织，经济全球化的历史潮流无可阻挡。我国的农业既面

临农业资源不足且中药材产品需求不断增长的巨大压力，又要应对国外药品大量涌入国内

市场而形成的激烈竞争。解决这些问题的根本出路，只能依靠农业高新科技成果的示范、

推广、应用，实现集约、高效的生产经营方式，以市场为导向，紧紧依靠高新科技大力调

整农业结构，提高中药材产品的科技含量和产品质量，加大中药材现代化和国际化进程，

才能应对加入 ＷＴＯ后所带来的各种机遇和挑战。

广西壮族自治区的中药资源拥有种类数量位居我国第二位，发展中医药产业不仅具有

得天独厚的资源条件，而且也具有悠久的历史和初具规模的产业基础。黄花蒿是我国的传

统中药材，主产于广西、重庆、湖南和云南南部。广西是全国两个青蒿素产品主要产地之

一，全球市场对青蒿素的需求量不断扩大，为黄花蒿产业的发展提供了良好机遇。青蒿素

产业的发展，能充分发挥广西壮族自治区的优势和特色，培植国民经济新的增长点，探索

中草药现代化产业开发的新途径。广西各级政府对青蒿的生产和研究非常重视，为加快青

蒿产业的发展，广西壮族自治区科学技术厅改变观念，率先面向全国公开投标招聘承担单

位。在 “广西青蒿种植适生地等级区划研究”项目全国公开投标招聘中，成功地引进了实

力雄厚的中国中医科学院中药研究所支援广西，为广西的科研和中药发展打开新篇章。

“广西青蒿种植适生地等级区划研究”项目由主持单位广西壮族自治区中国科学院广西植

物研究所和中标单位中国中医科学院中药研究所、广西壮族自治区药用植物园三家共同承

担，并于２００６年１月正式启动。本项目集多学科交叉，综合运用于一体，将国际空间分

析的最新技术——— ＧＩＳ（Ｇｅｏｇｒａｐｈｉｃ　Ｉｎｆｏｒｍａｔｉｏｎ　Ｓｙｓｔｅｍ，地理信息系统）技术引入青蒿

的研究中，构建青蒿空间信息数据库，更科学、更准确、更快捷地指导广西青蒿生产。项

目于２００８年４月２４日通过广西科技厅在南宁组织的项目鉴定、验收。项目在利用ＧＩＳ技

术进行青蒿中青蒿素积累规律、气候适宜性、地形因子的等级区划研究基础上，建立了青

蒿适生地等级区划的标准和方法，并按国家标准对建立的模型进行了验证，拓展了青蒿研

究的深度和广度。通过文献研究和实地调查，获得青蒿药材的空间信息，构建出基于ＧＩＳ

技术的青蒿空间信息数据库，开发出相应的适生性分区信息咨询系统。该系统功能较强，

界面友好，操作简便，兼容性好，具有可拓展性，为其他中药材的等级区划提供了可供参

考的技术方法和模式。鉴定委员会一致认为，该项目综合运用现代信息技术、药学、生态

学、栽培学等多学科技术进行青蒿适生地等级区划研究，成果达到国际先进水平，在多学

科技术集成方面达到国际领先水平。

本书主要以国家基金项目、中国科学院农业办项目、广西科技攻关项目、广西基金、

桂林市攻关项目的研究成果为主体内容，汇集了广西黄花蒿适生地分析，种质资源鉴定、
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评价，良种选育，生物学特性研究，叶矿物质元素含量的研究，光合特性、矿物质营养与

生物量周年动态变化的研究，黄花蒿繁殖技术，组培快繁与种质离体保存技术研究，黄花

蒿中青蒿素含量测定研究，高产栽培技术研究等方面的内容。本书针对生产出高产、优质

的青蒿产品是ＧＡＰ ［Ｇｏｏｄ　Ａｇｒｉｃｕｌｔｕｒａｌ　Ｐｒａｃｔｉｃｅｓ　ｆｏｒ　Ｃｈｉｎｅｓｅ　ｃｒｕｄｅ　ｄｒｕｇ，中药材生产质量

管理规范 （试行）］的要求进行攻关研究，内容系统全面、针对性强，技术含量高，研究

成果具有广阔的应用前景。

本书是广西壮族自治区中国科学院广西植物研究所、广西壮族自治区药用植物园和中

国中医科学院中药研究所三家单位的科技人员集体努力的结晶，是我们十多年来辛勤劳作

的成果。在本书即将付梓之际，我们衷心希望本书的出版能对广西乃至中国的黄花蒿产

业，特别是ＧＡＰ起到积极的推动作用，同时也能为其他中药材的发展提供参考。由于时

间仓促和编者水平有限，书中错漏和不足之处在所难免，恳请有关专家和读者批评指正。

编　者

２０１２年５月３０日
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概　述
韦　霄＊

（广西壮族自治区中国科学院广西植物研究所　广西　桂林　５４１００６）

　　＊全书所有篇头署名人均系各篇文章的主要执笔者。

　　中医药是我国传统文化的瑰宝，是我国少数占有国际优势的产业之一。人类疾病谱的

改变以及 “回归自然”潮流的兴起，给我国中医药产业带来了发展机遇，我国已将中医药

现代化作为医药产业发展的重点予以支持。中药材是植物在长期进化过程中通过对环境的

不断适应而形成的较为稳定的品系，其质量与周围的生态环境和生物多样性具有密切的关

系。在特定产区生产、品质优良、药效独特的药材品种称为 “道地药材”，它是传统的中

医药中控制中药材质量的一项独特的综合判别标准 （李晓波等，２００３）。

１　黄花蒿

黄花蒿 （Ａｒｔｅｍｉｓｉａ　ａｎｎｕａ　Ｌ．）别名青蒿，是菊科艾属一年生草本植物。为我国传统

中药，民间用于消暑、泻热、凉血、消肿、止汗等。我国医药工作者于２０世纪７０年代初

从黄花蒿中发现一种新型的抗疟成分———青蒿素，对脑型疟、恶性疟、间日疟具有高效、

速效、低毒的特点，是目前国际上防治疟疾的首选药物。

疟疾是世界上流行最广、危害最大的寄生虫病。世界每年有３亿～５亿的疟疾病例，

其中９０％发生在非洲，非洲每年有１００万人死于疟疾，其中绝大多数是年龄不满５岁的儿

童。人类一直在与疟疾进行着不屈的抗争，但沿用的药物始终是１８２０年发现的奎宁。奎

宁的毒副作用较强，并且因疟原虫的抗药性越来越强而逐渐失效。世界抗疟专家从２０世

纪６０年代开始寻找优于奎宁的特效药。１９７２～１９７３年间，我国科研工作者将青蒿素 （ａｒ－

ｔｅｍｉｓｉｎｉｎ）从中药黄花蒿的提取物中分离出来，并被成功运用于临床救治恶性疟和脑型

疟。这是抗疟药史上的重大突破。青蒿素是我国目前被世界卫生组织认可、按西药标准研

究开发的中药材。１９７５年，青蒿素的化学结构得到确定；１９８６年，青蒿素被列入国际药

典；１９９２年，青蒿素衍生物蒿甲醚被列入世界药典；１９８８年，国家科委、国家医药管理

局、对外经济贸易部、农业部、卫生部联合发布 《关于加快青蒿素类抗疟药物科研成果推

广和出口创汇的通知》（国科发字 〔１９８８〕第４２７号），要求加强青蒿素资源保护，加快青

此为试读,需要完整PDF请访问: www.ertongbook.com
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蒿素成药的开发和出口。目前我国医药界已经成功地研制开发出青蒿素系列衍生药物，被

世界卫生组织 （ＷＨＯ）认定为治疗抗药性恶性疟的最有效治疗药物。ＷＨＯ当前推荐一

组青蒿素衍生物的新药为蒿甲醚、青蒿琥酯、双氢青蒿素等。疟原虫对此种药物不具抗药

性，单独使用７ｄ （天）见效，加入奎宁类药物联合使用３ｄ即可见效。这种以青蒿素为

基础的联合用药称为 “ＡＣＴｓ方案”，ＷＨＯ介绍的有以下几种：蒿甲醚－本芴醇疗法、青

蒿琥酯和氨酚喹联合用药、青蒿琥酯和周效磺胺－乙嘧啶联合用药、青蒿琥酯和甲氟喹联

合用药、氨酚喹和周效磺胺－乙嘧啶联合用药疗法。南非、赞比亚、肯尼亚、喀麦隆等非

洲１０几个国家已经开始使用ＡＣＴｓ方案。

青蒿素类药物药理研究结果还发现：青蒿素能够在不伤害周围健康细胞的前提下，有

效对付血癌和乳腺癌细胞，具有抗孕及流产作用，但对母体子宫、卵巢和一般健康状况无

明显影响，极有可能开发出新一代人工流产药物；在预防血吸虫病中具有高效、安全、方

便的特点；与磺胺嘧啶钠联合用药可快速治疗弓形虫并有效防止停药后复发，具有减慢心

率、抗心律失常、抑制心肌收缩力的作用以及抗肿瘤细胞毒的活性作用。另外有关医疗科

研单位和专家对青蒿琥酯进行了抗癌、红斑狼疮、白血病、感冒以及黑热病的临床研究并

且已经取得了初步进展。有专家预测，从青蒿素的衍生物中，极有可能开发出新的广谱抗

病毒药物，这将有可能是人类医药史上继发现青霉素之后最重要的成就。由此可见，青蒿

素类药物的深度开发前景广阔。随着青蒿素类药物的深度开发，将形成巨大的潜在市场。

１．１　植物来源及药用部位

《中华人民共和国药典》所载青蒿为菊科植物黄花蒿 （Ａｒｔｅｍｉｓｉａ　ａｎｎｕａ　Ｌ．）的干燥地

上部分。英文名为Ｓｗｅｅｔ　Ｗｏｒｍｗｏｏｄ　ｈｅｒｂ，别名香蒿、苦蒿、黄蒿。

１．２　黄花蒿的本草考证

黄花蒿的别名很多，如青蒿、黄蒿、草蒿、臭蒿等，很多地方都称其为 “青蒿”。其

实，黄花蒿和青蒿是同科同属不同种的植物。黄花蒿 （Ａｒｔｅｍｉｓｉａ　ａｎｎｕａ　Ｌ．）是目前较为

理想的抗疟药物的原材料，而青蒿 （Ａｒｔｅｍｉｓｉａ　ａｐｉａｃｅａ　Ｈａｎｃｅ）则没有抗疟作用。

青蒿入药，最早见之于 “马王堆三号”汉墓出土 （公元前１６８年左右）的帛书 《五十

二病方》，其后见于 《神农本草经》。《神农本草经》里记载有草蒿，别名青蒿，列于下品。

宋代的 《大观本草》和 《重修政和经史证类备用本草》均有收录，《重修政和经史证类备

用本草》所附两幅草蒿原图，其一略似菊科植物，但因图粗简，尚不能断定是青蒿还是黄

花蒿。沈括在 《梦溪笔谈》中谈到青蒿有两种：“青蒿一类，自有两种，一种黄色，一种

青色。本草谓之青蒿，亦有所别也，陕西银绥之间，蒿丛中时有一两窠，迥然青色者，土

人谓之香蒿，茎叶与常蒿现，但常蒿色淡青，此蒿深青，如松桧之色。至深秋余蒿并黄，

此蒿犹青，其气芳香。恐古人所用，以深青者为胜，不然，诸蒿何尝不青？”沈括所指的

青蒿有青、黄两种，可能就是指青蒿和黄花蒿而言。明代药物学家李时珍 《本草纲目》则
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明确将青蒿、黄花蒿分别列为两种草药。青蒿别名草蒿、香蒿，黄花蒿又名臭蒿，李时珍

在叙述黄花蒿时谓 “香蒿、臭蒿通可名草蒿，此蒿 （指黄花蒿）与青蒿相似，但此蒿色绿

带淡黄，气辛臭不可食，人家采之以罨酱、黄酒者是也”。清代植物学家吴其浚 《植物名实

图考》对青蒿和黄花蒿有清晰的附图。《本草纲目》记载的青蒿与黄花蒿，从茎叶颜色深浅，

气味、形态描述，并参阅 《植物名实图考》附图等可推知李时珍所述的青蒿为菊科蒿属植物

青蒿 （Ａ．ａｐｉａｃｅａ　Ｈａｎｃｅ），黄花蒿为同属植物黄花蒿 （Ａ．ａｎｎｕａ　Ｌ．）。

综上所述，明代以前本草文献中有记载，香蒿、臭蒿两种植物统称为草蒿或青蒿，也

就是说，明代以前所指青蒿包括了青蒿和黄花蒿两种。由此可见，青蒿与黄花蒿同名异物

的混乱由来已久，直到李时珍 《本草纲目》才将青蒿、黄花蒿两种不同药物分别开来。但

由于李时珍医疗实践的局限性，对青蒿、黄花蒿仅区别了二者的植物形态，而没有对二者

的功效彻底分清。《本草纲目》记载青蒿性苦寒，无毒，主治 “疟疾寒热”等，根据现在

研究青蒿并不含抗疟有效成分，此功效却完全符合黄花蒿的抗疟新用途。而 《本草纲目》

所记载黄花蒿性辛凉，无毒，主治 “小儿风热惊热”，并没有记载 “疟疾寒热”的功效。

青蒿与黄花蒿由于明代以前都是混乱应用，尽管李时珍 《本草纲目》分别记载，但这

种混乱现象仍延续至今。我国中药青蒿市场售品为菊科蒿属的多种植物，其中广泛应用的

是黄花蒿。中药青蒿按 《中华人民共和国药典》 （１９６３年版）规定为菊科植物青蒿 （Ａ．

ａｐｉａｃｅａ　Ｈａｎｃｅ）和黄花蒿 （Ａ．ａｎｎｕａ　Ｌ．）的干燥茎叶。

２　青蒿素

２．１　青蒿素的发现及历史

青蒿素 （ａｒｔｅｍｉｓｉｎｉｎ；ａｒｔｅａｎｎｕｉｎ；ｑｉｎｇｈａｏｓｕ；ＱＨＳ）是从中国传统药用植物菊科

（Ａｒｔｅｍｉｓｉａｃｅａｅ）蒿属 （Ａｒｔｅｍｉｓｉａ）的青蒿 （Ａ．ａｎｎｕａ　Ｌ．）中提取的一种分子内含有过

氧桥结构的新型倍半萜内酯。青蒿素类抗疟新药的发现是２０世纪７０～８０年代中国多家研

究单位的科研人员共同协作的杰出成果，被认为是抗疟药研究史上的重大突破。２０世纪

６０年代的越南战争，疟疾蔓延流行，疟原虫对氯喹类抗疟药产生了抗药性，全球疟疾的

年发病人数和病人死亡率急剧上升。寻找新结构类型的抗疟药成为全球研究的热点。１９５７

年５月２３日国务院成立 “５·２３”办公室，在全国范围内开展研究工作。研究人员经过系

统地收集历代医籍、本草，１９７１年１０月终于在历经多次失败后取得中药青蒿抗疟作用筛

选的成功。１９７２年从中药青蒿中分离得到抗疟有效单体，命名为青蒿素，随之全世界掀

起了研究青蒿及青蒿素的热潮。１９７３年经临床研究取得与实验室一致的结果，抗疟新药

青蒿素由此诞生。１９７６年中国青蒿素结构研究协作组得到青蒿素的分子结构。随后，国

内外研究人员在青蒿素化学结构基础上，开发了一系列衍生物，如蒿甲醚、蒿乙醚、双氢

青蒿素和青蒿琥酯等。青蒿素类药物是与已知抗疟药作用方式完全不同的新型抗疟药。进

入２１世纪，世界上已经有５１个国家和地区在 ＷＨＯ的推荐下将青蒿素衍生物列为抗疟指
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定用药。

自青蒿素发现以来，人们进行了大量的药理学研究，结果表明青蒿素对疟原虫红细胞

内期有直接的杀伤作用，而对组织期无效。青蒿素的毒性实验显示其毒性很低，在机体内

分布快，分布广，排泄快。青蒿素作用于疟原虫的超微结构观察，在给药８ｈ （小时）后，

滋养体开始出现食物胞膜及线粒体的改变，１２～１４ｈ发展到限制膜、核膜和内质网的改

变，２０～２４ｈ虫体内自噬泡增多、增大及至虫体结构全部瓦解。可见，青蒿素主要作用于

膜系结构，其抗疟机理认为是干扰了疟原虫的表膜—线粒体功能，阻断了疟原虫以宿主红

细胞浆为营养的供给。

在青蒿素药理实验的基础上，人们又进行了大量的药理和临床疗效研究。１９７３年９

月，青蒿素首次用于临床，在海南岛昌江地区对８例外来人口恶性疟疾及间日疟进行临床

观察，发现其对间日疟显示出较好的疗效。１９７５年在海南岛南岛农场及湖北武汉等地对

青蒿素、青蒿素复方、青蒿素简易制剂进行临床观察，肯定了其抗疟疗效。１９７６～１９７７

年在湖北、河南、海南岛重点观察油剂注射剂等４种青蒿素制剂降低近期复发率的效果，

但没有获得满意的结果。几年来的临床观察肯定了青蒿素治疗恶性疟疾、间日疟具有高

效、低毒的特点，并对治疗抗氯喹株有特效，不少地方将青蒿素作为抢救凶险型疟疾病人

的首选药物。但使用中存在近期复发率高的问题，为解决此问题，又从合理用药、改变剂

型、复方配伍和结构改造等方面进行了探索。到目前为止，已有十几种衍生物的抗疟效果

比青蒿素活性高出多倍。自从我国开展有关青蒿素的研究后，世界各国相继开展此方面的

重复性研究，获得的结果显示了其抗疟的特效性。

青蒿素作为青蒿抗疟的主要药效成分，是我国唯一被列入世界卫生组织基本用药目录

的药物。青蒿素的发现在中国当代中药发展史上具有特殊的地位，被国外专家誉为 “２０

世纪后半叶最伟大的发明”。从１９７８年我国向世界公布青蒿素研制成功至今，３０多年过去

了，青蒿素及其衍生物仍是国际市场抗恶性疟疾首选药。它的问世，使数以千万计的疟疾

病人免于死亡。

２．２　青蒿素的分子结构和理化性质

２．２．１　分子结构

青蒿素分子式为Ｃ１５Ｈ２２Ｏ５，相对分子质量２８２．３３，分子结构如图１。本品为（３Ｒ，５ａＳ，６Ｒ，

８ａＳ，９Ｒ，１２Ｓ，１２ａＲ）－八氢－３，６，９－三甲基－３，１２－氧桥－１２Ｈ－吡喃［４，３－ｊ］－１，２－苯并

二塞平－１０ （３Ｈ）－酮。青蒿素是一种新型倍半萜内酯，有一个包括过氧化物的１，２，４－三恶

烷结构单元，这在自然界中是十分罕见的，它的分子中包括有７个手性中心。它的生源关系属

于ａｍｏｒｐｈａｎｅ类型，其特征是Ａ环、Ｂ环顺联，异丙基与桥头氢呈反式关系，青蒿素中Ａ环碳

架被一个氧原子打断 （国家药典委员会，２００５）。
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图１　青蒿素

Ｆｉｇ．１　Ｍｏｌｅｃｕｌａｒ　ｆｏｒｍｕｌａ　ｏｆ　ａｒｔｅｍｉｓｉｎｉｎ

２．２．２　物理性质

青蒿素是一种无色针状晶体，味苦，在丙酮、乙酸乙酯、三氯甲烷或苯中易溶，在甲

醇、乙醇、稀乙醇、乙醚及石油醚中溶解，在水中几乎不溶，在冰醋酸中易溶。熔点为

１５０～１５３℃，密度为１．３０ｇ／ｃｍ３，比旋度为＋７５°～＋７８°（国家药典委员会，２００５）。因

其具有特殊的过氧基团，遇热不稳定，易受热、湿及还原性物质的影响而分解。

２．２．３　化学性质

２．２．３．１　色反应

是用以鉴定青蒿素的简便可行的方法，报导较多，主要有对二甲氨基苯甲醛缩合反

应、异羟肟酸铁反应、２，４－二硝基苯肼反应、碱性间二硝基苯反应等。

２．２．３．２　过氧基团反应

青蒿素与三苯基磷反应可以证明青蒿素含有一个当量的过氧基，其做法是青蒿素在三

苯基磷和二甲苯溶液中通氮气回流，再加甲醛及水搅拌，水洗有机层，合并水层及酸性溶

液，加碱后，用无过氧化物乙醚提取，无水硫酸钠干燥，除去乙醚，测得三苯基磷重量，

结果证明消耗三苯基磷克分子数与青蒿素相近。

２．２．３．３　还原反应

青蒿素溶于甲醇，在冰浴中 （０～５℃）搅拌并分次慢慢加入固体硼氢化钠，加完后

继续搅拌０．５ｈ，反应液用冰醋酸中和，减压除去溶媒，即得到半缩醛化合物的粗结晶产

物。

２．２．３．４　氢解反应

青蒿素在含有钯—碳酸钙的甲醇溶液中。在常温、常压下催化氢化，过氧化物被还原

成油状化合物。若将其溶于有少量丙酮的正己烷中，放置４～５ｄ，变为晶体化合物，而在

重氮甲烷中则甲酯化得到甲酯化合物 （王宗德，孙芳华，１９９９）。

２．２．３．５　与碱反应

将青蒿素溶于乙醇，加入０．２％氢氧化钠，在４５℃的恒温水浴反应３０ｍｉｎ，可以定

量地产生一种化合物 （Ｑ２９２），该物质在２９２ｎｍ处有最大吸收，在ｐＨ值为５．５８～６．０４
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的条件下，又可定量地转化为另一种化合物 （Ｑ２６０），该物质在２６０ｎｍ处有最大吸收峰

（赵世善等，１９８６）。

２．２．３．６　与酸反应

青蒿素加入到冰醋酸—浓硫酸混合液中摇匀，溶解，２５℃放置１６～１７ｈ，溶液呈浅

棕黄色微带荧光，将反应液倒入等体积冰水中搅匀，用氯仿提取３次，氯仿层水洗至中

性，无水硫酸钠干燥，减压除去有机溶剂，得粗结晶，重结晶２次，即得片状结晶化合

物，熔点１４４～１４６℃，［α］１０Ｄ ＝－１６．２（Ｃ＝２．１氯仿）。

３　黄花蒿中青蒿素及其衍生物的药用价值

３．１　抗疟作用

在青蒿素类抗疟药物中，青蒿素是最早被发现具有抗疟作用的活性物质。后来人们对

青蒿素化学结构进行了改造，人工合成了双氢青蒿素 （ｄｉｈｙｄｒｏａｒｔｅｍｉｓｉｎｉｎ）、蒿甲醚 （ａｒ－

ｔｅｍｅｔｈｅｒ）、青蒿琥酯 （ａｒｔｅｓｕｎａｔｅ）、蒿乙醚 （ａｒｔｅｅｔｈｅｒ）等青蒿素衍生物。这些衍生物保

留了原有的过氧桥结构，但稳定性更好，杀伤疟原虫的作用更强，对耐药性的疟疾也有很

好的治疗作用。青蒿素对疟原虫配子体有杀灭作用，其强度和剂量与配子体成熟度相关

（翟自立等，２００１）。该类衍生物的抗疟机制基本分为两步：首先，青蒿素及其衍生物在疟

原虫体内的Ｆｅ（Ⅱ）或其他还原性物质作用下形成一些活性中间体；然后，这些中间体

通过过氧化膜脂质、干扰线粒体的功能、烷基化血红素或抑制蛋白质活性等途径表现出抗

疟作用。青蒿素不仅单药治疗疟疾作用显著，而且联合治疗疟疾效果更佳。目前，青蒿素

类药物的７ｄ疗程给药方案被 ＷＨＯ采纳为治疗恶性疟疾和体内敏感测定的标准方案。

３．２　抗菌作用

青蒿水煎液对表皮葡萄球菌、卡他球菌、炭疽杆菌、白喉杆菌有较强的抑菌作用，对金

黄色葡萄球菌、绿脓杆菌、痢疾杆菌、结核杆菌等也有一定的抑制作用。青蒿挥发油在

０．２５％浓度时，对所有皮肤癣菌有抑菌作用，在１％浓度时，对所有皮肤癣菌有杀菌作用。

青蒿素有抗流感病毒的作用。青蒿酯琥钠对金葡萄、福氏痢疾杆菌、大肠杆菌、卡他球菌、

甲型和乙型副伤寒杆菌均有一定的抗菌作用，青蒿中的谷甾醇和豆甾醇亦有抗病毒作用。

３．３　抗寄生虫作用

青蒿乙醚提取物、稀乙醇浸膏及青蒿素对鼠疟、猴疟、人疟均呈显著抗疟作用。体外

培养提示，青蒿素对疟原虫有直接杀灭作用。电镜观察证明，青蒿素主要作用于疟原虫红

细胞内期无性体的膜相结构。首先作用于食物色膜、表膜和线粒体膜；其次是核膜和内质

网。此外对核内染色体亦有影响。由于食物胞膜发生变化，早期阻断了疟原虫摄取营养的

使疟原虫迅速发生氨基酸饥饿，形成自噬泡，并不断排出体外，使泡浆大量损失，内部结

构瓦解而死亡。青蒿素对间日疟、恶性疟及抗氯喹地区恶性疟均有疗效高、退热快、原虫

转阴时间快的特点，尤其适于抢救凶险性疟疾，但复发率高。此外，青蒿尚有抗血吸虫及
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钩端螺旋体作用。

３．４　解热作用

用蒸馏法制备的青蒿注射液，对百、白、破三联疫苗致热的家兔有明显的解热作用。

青蒿与金银花组方，利用蒸馏法制备的青银注射液，对伤寒及副伤寒甲、乙三联菌苗致热

的家兔，有比单味青蒿注射液更为显著的退热效果，其降温特点迅速而持久，优于柴胡和

安痛定注射液对照组。显然金银花与青蒿有协同解热作用。

３．５　免疫作用

用小鼠足垫试验、淋巴细胞转化试验、免疫特异玫瑰花试验和溶血空斑试验等４项免

疫指标观察青蒿素的免疫作用，发现青蒿素对体液免疫有明显的抑制作用，对细胞免疫有

促进作用，可能具有免疫调节作用。青蒿素、蒿甲醚有促进脾ＴＳ 细胞增殖功能。肌肉注

射蒿甲醚对Ｂｅｇｌｅ大外周血Ｔ、Ｂ、Ｔｕ及Ｔｒ淋巴细胞亦有明显抑制作用，亦明显降低正

常小鼠血清ＩｇＧ含量、增加脾脏重量，降低鸡红细胞致敏小鼠血清ＩｇＧ含量，静脉注射青

蒿素５０～１００ｍｇ／ｋｇ能显著提高小鼠腹腔巨噬细胞吞噬率 （５０．２％～５３．１％）和吞噬指数

（１．５８～１．９１）。青蒿素还可提高淋巴细胞转化率，促进细胞免疫作用。青蒿琥酯可促进

Ｔｓ细胞增殖，抑制ＴＥ细胞产生，阻止白细胞介素及各种炎症介质的释放，从而起到免

疫调节作用。

３．６　对心血管系统的作用

兔心灌注表明，青蒿素可减慢心率，抑制心肌收缩力，降低冠脉流量。静脉注射有降

血压作用，但不影响去甲肾上腺素的升压反应，研究认为这主要是对心脏的直接抑制所

致。静脉注射２０ｍｇ／ｋｇ青蒿素可抗乌头碱所致兔心律失常。

３．７　抗肿瘤作用

自２０世纪９０年代以来，青蒿素的抗肿瘤作用引起了广泛的关注。青蒿素及其衍生物

对多种肿瘤细胞具有抑制、杀伤作用。实体瘤方面，青蒿素及其衍生物体外对小鼠艾氏腹

水癌细胞、人鼻咽癌细胞 （ＳＵＮＥ１、ＣＮＥ１）、人宫颈癌细胞 （Ｈｅｌａ细胞）、肝癌细胞

（ＢＥＬ７４０２）等有明显的抑制和杀伤作用。青蒿素类药物不仅可以选择性抑制和 （或）杀

灭多种肿瘤细胞，而且具有很好的耐受性，毒副反应也很小，且对多药耐药的肿瘤细胞具

有活性。

３．８　其他作用

青蒿素类药物均有抗纤维化、抗孕等作用。青蒿琥酯能显著缩短小鼠戊巴比妥睡眠时

间。蒿甲醚对小鼠有辐射防护作用。双氢青蒿素对杜氏利什曼原虫有显著抑制作用。青蒿

提取物还可杀灭阴道毛滴虫和溶组织阿米巴滋养体。

４　黄花蒿的生态与分布

黄花蒿是世界广布种。亚洲的温带、寒温带及亚热带地区，欧洲的中部、东部、南部

及亚洲北部、中部、东部分布最多，向南延伸分布到地中海及非洲北部，亚洲南、部西南
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