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摘要：为了解白花鬼针草(Bidens pilosa var. radiata)的化学成分，采用多种色谱技术从其提取物中分离多烯炔类成分，并对其

生物活性进行研究。结果表明，从白花鬼针草乙酸乙酯提取部位中分离鉴定出4个多烯炔类化合物，分别为5-acetoxy-2-phenyl- 

ethinyl-thiophene (1)、1-phenylhepta-1,3,5-triyne (2)、5-phenyl-2-(1-propynyl)-thiophene (3)和 icthyothereol acetate (4)。体外活

性评价结果表明，化合物 1~4 均具有中等抗 MRSA 活性，且均对人肝 LO2 细胞无毒性。首次为化合物 1 提供核磁数据并进

行结构解析，化合物 3、4 为首次从该属植物中分离得到。 

关键词：白花鬼针草；多烯炔；MASA；肝细胞毒性 

doi: 10.11926/jtsb.4312 

 

Studies on Isolation of Polyacetylenes from Bidens pilosa var. radiata and 
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Abstract: In order to understand the chemical constituents of Bidens pilosa var. radiate, the four polyacetylenes 

were isolated from ethyl acetate extract of B. pilosa var. radiate by using multiple column chromatography, and 

their biological activities were studied. Four polyacetylenes were identified as 5-acetoxy-2-phenylethinyl- 

thiophene (1), 1-phenylhepta-1,3,5-triyne (2), 5-phenyl-2-(1-propynyl)-thiophene (3), and icthyothereol acetate 

(4). In vitro activity screening, all these compounds showed moderate anti-MRSA activity, and were not toxic to 

human liver LO2 cells. The NMR spectroscopic data along with the detailed elucidation of compound 1 was firstly 

presented, besides, compounds 3 and 4 were isolated from Bidens genus for the first time. 

Key words: Bidens pilosa var. radiata; Polyacetylenes; MRSA; Hepatotoxicity 

 

菊科 (Compositae)鬼针草属 (Bidens)植物约有

230 种，广泛分布于全球热带及温带地区，尤以美

洲的种类最为丰富。我国有 9 种 2 变种，遍布全国

各地，已有数种可供药用，为民间常用草药[1]。目

前从鬼针草(B. pilosa)、柳叶鬼针草(B. cernua )、狼

杷草(B. tripartita)、婆婆针(B. bipinnata)和小花鬼针

草(B. parviflora)中共分离得到 300 多个单体化合物, 

主要包括黄酮类、多烯炔类、苯丙素类、萜类成分，

此外还有挥发油类、氨基酸、无机盐等[2–3]，但关

于该属植物白花鬼针草的药效物质基础和药效学
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研究则相对较少。 

白花鬼针草(Bidens pilosa var. radiata)主要分

布于亚洲和美洲的热带和亚热带地区，亦产于我国

华东、华中、华南、西南各省区，生于村旁、路边

及荒地中[4]。在我国，白花鬼针草常用于治疗上呼

吸道感染、急性黄疸型肝炎、胃肠炎等疾病[4]。研

究表明，鬼针草属植物中特征性的多烯炔类成分具

有结构类型多样、含量高、药理作用显著等特点, 尤

其在抗炎、抗肿瘤、抗疟疾、降血糖、杀虫等方面

具有良好活性[5–7]。本研究对白花鬼针草的特征性

成分多烯炔与其生物活性进行研究，采用多种色谱

技术分离鉴定多烯炔类成分，并对其进行体外抗

MRSA 活性以及肝细胞毒性评价。 

 

1 材料和方法 
 

1.1 仪器、试剂及耗材 

核磁共振谱：Bruker Avance III 400 MHz 核磁

共振仪，δ (ppm)，以氘代试剂残留溶剂峰为内标; 液

相色谱与质谱联用仪：Waters 2695 LC 偶联 Waters 

Acquity ELSD、Waters 3100 SQDMS，分析色谱柱型

号: Waters Sunfire® RP C-18，3.5 μm, 4.6 mm×100 mm; 

质谱：Waters 3100 SQDMS (低分辨 ESI)；CO2细胞

培养箱(上海力申科学仪器有限公司)；垂直超净工

作台(上海智城分析仪器制造有限公司)；S1010 低速

离心机(美国赛洛捷公司)；FM-500 型倒置荧光生物

显微镜(上海普丹光学仪器有限公司)；TU-1901 双光

束紫外可见分光光度计(北京普析通用仪器有限公

司)；MK3 型酶标仪(美国 Thermo Fisher 公司); 超

低温冰箱(日本三洋 SANYO 公司)。 

MTT 噻唑兰(美国 Sigma 公司)；柱层析硅胶: 

200~300和 300~400目硅胶均为青岛海洋化工厂生

产；TLC 预制薄层板：HSGF254 为德国 Merck 公司

生产；葡聚糖凝胶 Sephadex LH-20：Pharmacia Bio- 

tech AB、Uppsala、Sweden；胎牛血清(FBS) (澳大利

亚Gibco公司)；青霉素-链霉素(P/S) (Thermo公司)；

RPMI-1640 培养基(德国 Biological Industries 公司); 

DMEM 培养基(美国 Gibco 公司)；96 孔细胞培养板

(美国 CORNING 公司)；DMSO 溶液(美国 Sigma 公

司); HPLC 分析用乙腈(Merck 公司); 实验用水由美

国 Milli- pore 公司纯水、超纯水系统提供；其他有

机溶剂均为国产分析纯产品；TLC 显色剂为 5%香

兰素乙醇液。 

1.2 材料 

白花鬼针草(Bidens pilosa var. radiata)于 2018

年 10月采集自广东省广州市，标本号No. 20181001, 

存放于广州中医药大学中医药数理工程研究院。 

 

1.3 细胞株 

肝细胞株    人肝 LO2 细胞；购自中国科学院

上海生命科学研究院细胞资源中心。 

细菌细胞株    大肠杆菌(Escherichia coli, E. 

coli ATCC8739)、蜡样芽孢杆菌 (Bacillus cereus 

CMCC 44102)、金黄色葡萄球菌 (Staphylococcus 

aureus CMCC26003)、耐甲氧西林金黄色葡萄球菌

(Methicillin-resistant Staphylococcus aureus, MASA 

JCSC 4474)；购自广东省微生物研究所微生物菌种

保藏中心。 

 

1.4 多炔类化学成分的提取分离 

将白花鬼针草的干燥地上部分(8.0 kg)剪成

2 cm 小段，在室温下用 10 倍体积的 95%乙醇浸泡

3 次，每次 5 d。将浸泡液减压浓缩，得浸膏 747.1 g, 

将得到的总浸膏用水悬浮，然后用乙酸乙酯萃取, 

减压浓缩萃取液，得到水部位(579.9 g)和乙酸乙酯

部位(167.2 g)。将乙酸乙酯部位用硅胶柱层析(200~ 

300 目)处理，以石油醚-乙酸乙酯(100∶1~2∶1, V /V) 

进行梯度洗脱，同时通过 TLC 薄层色谱分析进行合

并，最终得到 12 个子组分 A1~A12。A1 组分经硅胶

柱层析(300~400 目)处理，用石油醚-乙酸乙酯(100∶

1~2∶1, V /V)洗脱，得到化合物 2 (5.73 g)。A2 组分

先进行凝胶柱层析处理，甲醇洗脱，再经硅胶柱层

析(300~400 目)处理，用石油醚-乙酸乙酯(100∶1~ 

10∶1, V /V)洗脱，得到化合物 3 (30.9 mg)。A5 组分

先经凝胶柱层析处理，甲醇洗脱，再通过制备型高

效液相色谱分离，用乙腈-水(70%~90%, V /V)洗脱，

得到化合物 1 (208.8 mg)。A7 组分先通过凝胶柱层

析处理，甲醇洗脱，再用硅胶柱层析(300~400 目)处

理，石油醚-乙酸乙酯(100∶1~10∶1, V /V)洗脱, 得

到化合物 4 (1.88 g)。 

 

1.5 结构鉴定 

化合物 1    黄色油状物。ESIMS 中显示准分

子离子峰 m/z 257.27 [M + H]+，结合 13C NMR 数据

确定其分子式为 C15H12O2S，不饱和度为 10。化合

物 1 的 13C NMR 谱中给出 15 个碳信号(表 1)，其中
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包括：1 个伯碳、1 个仲碳(为连氧仲碳)、7 个叔碳

以及 6 个季碳(其中包括 1 个酯羰基碳)。此外，由
13C NMR 谱可推导出 10 个烯烃碳信号和 2 个炔烃

碳信号(δC 82.4, 93.6)。因此化合物 1 为多烯炔类成

分。1H NMR 图谱中，显示 2 组特征性信号 δH 7.50 

(2H, m)和 7.36 (3H, m)(表 1)，该信号在 1H-1H COSY

图谱中相关，因此该 2 组信号应为苯环信号，提示

化合物 1 结构中含有苯环结构单元。可知，化合物

1 中共含有 10 个烯烃碳信号，扣除苯环烯烃碳还剩

余 4 个，共占 2 个不饱和度。而由化合物分子式推

知，化合物的不饱和度为 10，扣除 1 个羰基、1 个

苯环、1 个炔基以及 4 个烯烃碳，还剩 1 个不饱和度, 

故该化合物应该含有 1 个环结构。在 1H-1H COSY

图谱中，可观察到 H-3 与 H-4 相关，且结合它们较

小的耦合常数以及分子式中存在的硫原子，可推导

该两个烯烃键与硫原子形成噻吩环。苯环、炔基、

噻吩环和乙酰基结构片段的连接位置可由 HMBC

图谱推导, ① C-2′′与 H-4′′/H-8′′相关，可推导炔基

通过 C-3′′‒C-2′′与苯环相连；② C-1′′与 H-3 相关,

可推导炔基通过 C-1′′‒C-2 与噻吩环相连；③ C-1′

与 H-4 相关，可推导噻吩环通过 C-5‒C-1′与乙酰基

相连。因此，化合物 1 鉴定为 5-acetoxy-2-phenyl- 

ethinyl-thiophene[8]，这是首次提供其核磁数据并进

行结构解析(图 1)。 

化合物 2    黄棕色固体，1H NMR (400 MHz, 

CDCl3): δH 7.50 (2H, m, H-2'/H-6'), 7.37 (1H, t, J = 

7.3 Hz, H-4'), 7.31 (2H, t, J = 7.2 Hz, H-3'/H-5'), 2.00 

(3H, s, H-7)。13C NMR (100 MHz, CDCl3): δC 4.73 (C- 

7), 58.99(C-3), 64.93 (C-5), 67.45 (C-4), 74.64 (C-2), 

75.23 (C-6), 78.31 (C-1), 121.14 (C-1'), 128.48 (C-3'/C- 

5'), 129.53 (C-4'), 132.98 (C-2'/C-6')。化合物 2 的 1H、
13C NMR 数据与 1-phenylhepta-1,3,5-triyne[9] 的一致。 

 

表 1 化合物 1 的氢谱和碳谱数据 

Table 1 1H (400 MHz) and 13C NMR (100 MHz) data of compound 1 

位置 Position δC δH (J, Hz) HMBC COSY 

1 – – – – 

2 124.7  H-3, H-4  

3 131.6 7.14 (1H, d, 3.7 Hz) H-4 H-3, H-4 

4 128.1 6.98 (1H, d, 3.7 Hz) H-3, H-1' H-3, H-4 

5 139.6  H-3, H-4, H-1'  

1' 60.4 5.21 (2H, s) H-4  

2' – – – – 

3' 170.7  H-1', H-4'  

4' 20.9 2.10 (3H, s).   

1'' 82.4  H-3  

2'' 93.6  H-4'', H-8''  

3'' 122.7  H-5'', H-6'', H-7''  

4'', 8'' 131.5 7.50 (2H, m) H-5'', H-6'', H-7'' H-5'', H-7'' 

5'', 7'' 128.4 7.36 (2H, m) H-4'', H-5'', H-6'', H-7'', H-8'' H-4'', H-8'' 

6'' 128.8 7.36 (1H, m) H-4'', H-5'', H-7'', H-8''  

 

 
图 1 多烯炔化合物的化学结构式 

Fig. 1 Chemical structures of polyacetylenes compounds 

 

化合物 3    淡黄色油状物，1H NMR (400 MHz, 

CDCl3): δH 7.55 (2H, m, H-2''/H-6''), 7.36 (2H, m, H-3''/ 

H-5''), 7.29 (1H, m, H-4''), 7.14 (1H, d, J = 3.8 Hz, H-3), 

7.07 (1H, d, J = 3.8 Hz, H-4), 2.10 (3H, s, H-3')。13C 

NMR (100 MHz, CDCl3): δC 4.75 (C-3'), 73.13 (C-1'), 

90.82 (C-2'), 122.74 (C-3), 123.41 (C-5), 125.80 (C-2''/ 

C-6''), 127.76 (C-4''), 128.93 (C-3''/C-5''), 132.10 (C- 

4), 133.89 (C-1''), 144.40 (C-2)。以上数据与 5-phenyl- 

2-(1-propynyl)-thiophene[9]的一致。 

化合物 4    黄色油状物，1H NMR (400 MHz, 

CDCl3): δH 6.31 (1H, dd, J = 16.0, 5.4 Hz, H-1'), 5.79 

(1H, d, J = 16.0 Hz, H-2'), 4.49 (1H, m, H-2), 3.96 

(1H, m, H-5), 3.78 (1H, ddd, J = 9.3, 5.4, 1.4 Hz, H-1), 
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3.41 (1H, m, H-5), 2.20 (1H, m, H-3), 2.05 (3H, s, H- 

3''), 1.99 (3H, s, H-9'), 1.70 (2H, m, H-4), 1.48 (1H, dd, 

J = 11.0, 5.2 Hz, H-3)。13C NMR (100 MHz, CDCl3): 

δC 4.68 (C-9'), 21.11 (C-3''), 24.74 (C-4), 29.26 (C-3), 

58.90 (C-5'), 64.87 (C-7'), 67.38 (C-6'), 67.50 (C-5), 

71.47 (C-2), 73.46 (C-3'), 75.62 (C-4'), 78.30 (C-8'), 

78.74 (C-1), 110.23 (C-2'), 144.40 (C-1'), 169.93 (C- 

2'')。以上数据与 icthyothereol acetate[10]的一致。 

 

1.6 生物活性筛选 

1.6.1 体外抗 MRSA(耐甲氧西林金黄色葡萄球菌)

活性筛选 

采用梯度稀释技术[11]，测定化合物的最低抑菌

浓度(MIC)。首先将指示剂溶液(100 μg/mL 的刃天

青水溶液)与待测菌溶液(1.25×106 CFU/mL)按 3∶2

的比例混匀，即得混合菌液，并向第一列的所有测

试孔中各加入 200 μL 混合菌液，向第二至第八列的

所有测试孔中各加入 100 μL 混合菌液。然后，将含

待测样品的 DMSO 溶液 2 μL 分别加入到第一列的

各个板孔中，均匀混合后取出 100 μL 的溶液转移到

第二列相应的板孔中，并依次稀释到第 8 列。最后，

将孔板放入到恒温培养箱，37℃培养 12 h。观察孔

板中菌液的颜色，菌液变成红色为无抑菌活性，维

持蓝色为有抑菌活性，菌液维持蓝色的最低给药浓

度被认为是待测化合物的最低抑菌浓度。阳性对照

为万古霉素，每个样品做 2 组并重复测定 3 次。 

1.6.2 体外人肝细胞毒性评价 

采用 MTT 法[12]，测定化合物对人肝 LO2细胞

的毒性。收集对数生长期的人肝 LO2 细胞，加入含

有 10% FBS 和 1%青霉素-链霉素的 DMEM 培养基

制成细胞悬液，以 1×105 CFU/mL 的浓度接种于 96

孔板，每孔 100 µL，于 37℃、5% CO2 培养箱中培

养，待细胞贴壁后，设置给药孔、阴性对照孔(DMSO

溶剂)、调零孔(培养基)，给药孔分别加入浓度为

100、50、25、12.5、6.25、3.12 μg/mL 的待测药液，

设置 6 个复孔。置于 37℃、5% CO2 培养箱中分别

培养 24 h。每孔加入 20 μL 新鲜配制的 5 mg/mL 的

MTT 溶液，继续培养 4 h，轻轻吸弃孔内液体，停

止培养。每孔加入 150 μL 的 DMSO，于水平摇床

混匀 10 min，后置于酶标仪 490 nm 波长处测定各

孔的吸光值，计算细胞的存活率。 

 

2 结果和讨论 
 

多烯炔类成分结构新颖独特，其生物活性的

开发逐渐引起国内外研究学者的关注。有研究报

道化合物 2~4 具有抗真菌、杀虫、抗疟等药理作

用[9–10,13–14]。 

耐甲氧西林金黄色葡萄球菌(MRSA)，被称为

“超级细菌”，已成为全球院内感染的首要致病菌, 

其对青霉素、头孢克洛等绝大部分临床常用抗生素

表现出耐药性[15–16]。因此，寻找能抑制 MRSA 的新

型抗生素迫在眉捷。本研究评价了多炔类化合物 1~ 

4 对革兰氏阴性菌(大肠杆菌 E. coli ATCC8739)、革兰

氏阳性菌(金黄色葡萄球菌 S. aureus CMCC26003，蜡

样芽孢杆菌 B. cereus CMCC44102)、耐甲氧西林金黄

色葡萄球菌(MRSA JCSC4474)的抑制活性。结果表明

(表2), 化合物1~4 对 MRSA JCSC 4474 表现出中等

抑制活性, 化合物 1、2、4的抑菌MIC值为 50 µg/mL, 

化合物 3 的为 25 µg/mL。 

近十年来，已上市的部分药物有潜在的肝毒性，

或与其他药物相互作用所致的肝毒性陆续报道，而

药物性肝毒往往在临床实践中具有很高的发病率和

死亡率[17–18]。评价多烯炔类化合物的肝细胞毒性, 对

此类化合物的开发和利用具有科学指导作用。因此，

本研究采用 MTT 法测定人肝 LO2细胞的存活率，结

果表明，化合物 1~4 不具有肝细胞毒性作用。 

本研究分离鉴定了白花鬼针草植物中的 4 个多

烯炔类成分：5-acetoxy-2-phenylethinyl-thiophene (1)、

1-phenylhepta-1,3,5-triyne (2)、5-phenyl-2-(1-propynyl)- 

thiophene (3)和 icthyothereol acetate (4)。首次为化合

物 1 提供核磁数据并进行结构解析，化合物 3 和 4  

 

表 2 化合物 1 ~4 的体外抑菌活性[MIC (µg/mL)] 

Table 2 In vitro antibacterial activities [MIC (µg/mL)] of compounds 1-4 against bacteria strains 

细菌 Bacterial 1 2 3 4 Vancomycin 

大肠杆菌 Escherichia coli ATCC8739 >50 50 >50 >50 6.25 

蜡样芽孢杆菌 Bacillus cereus CMCC44102 >50 >50 >50 >50 0.78 

金黄色葡萄球菌 Staphylococcus aureus CMCC26003 50 50 50 50 1.56 

耐甲氧西林金黄色葡萄球菌 MRSA JCSC4474 50 50 25 50 0.78 
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为首次从该属植物中分离得到。同时，本研究评价

了所获化合物的抗 MRSA 活性和肝细胞毒性。本研

究所获得的多烯炔类化合物具有一定抗 MRSA 作

用，为白花鬼针草的民间抗感染应用提供了科学依

据；此外，化合物 1~4 不具有肝细胞毒性作用，具

有抗 MRSA 活性多烯炔类成分的发现，将为新型抗

菌药物的开发提供物质基础与科学依据。 
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