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摘 要: 萜类作为天然产物中一大类结构多样、生物活性显著的化合物,近年来在临床药理研究领域取得了显著进展。

萜类在抗肿瘤方面,可通过抑制癌细胞增殖、诱导细胞凋亡,阻断细胞周期等途径发挥抗癌作用。萜类还可通过多种途

径共同作用,发挥抗肺炎、肠炎等多种抗炎作用。此外萜类还有抗多种病毒、细菌感染、抗寄生虫等多种生物活性。本研

究就萜类的类型及其药理作用研究进展进行分析,以期为后续萜类的药物临床研究以及疾病治疗工作提供参考及指导。
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  萜类是自然界中广泛存在的一类结构最多样化的

天然产物,可以从植物、微生物以及海洋动物中获得,
迄今已发现超过10万种萜类化合物。萜类是重要的

药物来源,具有抗疟疾、抗肿瘤、抗炎等作用,例如我国

药学家屠呦呦发现的抗疟疾药物青蒿素,荣获2015年

诺贝尔生理学或医学奖,拯救了数百万人的生命[1];此
外,抗癌药紫杉醇以及抗炎药甾体等化合物也属于萜

类化合物[2]。本研究在对中草药中萜类化合物及其药

理作用的研究进展进行综述,以期为中医药产业与保

健食品产业合理应用含萜类成分的中草药提供参考。

1 萜类的分类

萜类 化 合 物 最 基 本 的 结 构 单 元 为 异 戊 二 烯

(C5H8),其分子骨架通过异戊二烯单元以头尾相连或

聚合的方式构成,符合通式(C5H8)n(n≥2)(结构式见

图1)。这类化合物广泛存在于高等植物、真菌及海洋

生物中,常以游离态或糖苷形式存在,例如薄荷中的薄

荷醇、穿心莲中的穿心莲内酯、银杏中的银杏内酯

等[3]。根据组成萜烯骨架的异戊二烯单元数量,萜类

可分为单萜、倍半萜、二萜、三萜、四萜和多萜等[4]。

图1 萜类化合物的化学结构图

  单萜由两个异戊二烯单元构成,分子式为C10H16,
是挥发油的主要成分之一。其结构可分为链状、单环、
双环等类型,常见含氧衍生物包括醇、醛、酮等。典型

的单萜化合物包括柠檬烯[5]、龙脑[6]、薄荷醇[7]和樟

脑[8]等。薄荷醇具有清凉感,常用于食品、化妆品和药

物中;柠檬烯则具有特殊的香气,广泛应用于香料工业

及作为溶剂使用。倍半萜由3个异戊二烯单元构成,
分子式为C15H24,广泛存在于挥发油和树脂中。其结

构复杂,常形成环状或桥环结构。典型的倍半萜化合

物包括青蒿素[9]、法尼醇和金合欢醇[10]等。青蒿素是

从青蒿中提取的具有抗疟活性的化合物,对全球疟疾

防治做出了重要贡献。二萜由4个异戊二烯单元构

成,分子式为C20H32,常以树脂、内酯或苷类形式存在。
典型的二萜化合物包括紫杉醇[2]、银杏内酯和穿心莲

内酯[3]等。紫杉醇是一种从太平洋紫杉树皮中分离得

到的复杂二萜类抗癌药物,对多种肿瘤细胞有抑制作
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用,是临床上重要的抗肿瘤药物之一。三萜由6个异

戊二烯单元构成,分子式为C30H48,多以苷类形式存

在。根据结构可分为四环三萜(如齐墩果烷型)和五环

三萜(如乌苏烷型)。典型的三萜化合物包括齐墩果

酸[11]、甘草酸[12]和人参皂苷[13]等。人参皂苷是人参

中的主要有效成分之一,具有多种生物活性,如增强免

疫力、抗疲劳等。四萜由8个异戊二烯单元构成,分子

式为C40H56,典型代表为类胡萝卜素[14](如β-胡萝卜

素、番茄红素),此类化合物具有抗氧化和光保护作用,
广泛存在于植物色素中。多萜由多个异戊二烯单元聚

合而成,碳原子数超过40,如橡胶[15]。橡胶是天然橡

胶树分泌的胶乳经凝固、加工而得到的弹性固状物体,
其主要成分是聚异戊二烯,是重要的工业原料。中药

中常见萜类化学成分及来源如表1所示。

表1 中药中常见的萜类

类型 中文名称 英文名称 分子式 来源

单萜 薄荷醇 Menthol C10H20O 薄荷
香叶醇 Geraniol C10H18O 玫瑰油、香叶
柠檬醛 Citral C10H16O 柠檬草油、山苍子油
芳樟醇 Linalool C10H18O 芳樟、薰衣草
樟脑 Camphor C10H16O 樟树

龙脑(冰片) Borneol C10H18O 龙脑香树、艾纳香
紫苏醇 Perillylalcohol C10H16O 紫苏
松油醇 Terpineol C10H18O 松节油
香茅醛 Citronellal C10H18O 香茅草
胡椒酮 Pulegone C10H16O 芸香草

倍半萜 青蒿素 Artemisinin C15H22O5 黄花蒿
金合欢醇 Farnesol C15H26O 香茅草、橙花
莪术醇 Curcumol C15H24O2 莪术
吉马酮 Germacrone C15H24O 莪术、姜黄
姜黄烯 Curcumene C15H24 姜黄
榄香烯 Elemene C15H24 温郁金、莪术

马桑毒素 Coriamyrtin C15H19NO3 马桑
环桉醇 Globulol C15H26O 桉树

二萜 穿心莲内酯 Andrographolide C20H30O5 穿心莲
银杏内酯 Ginkgolide C20H24O9 银杏叶
紫杉醇 Paclitaxel C47H51NO14 红豆杉

雷公藤甲素 Triptolide C20H24O6 雷公藤
丹参酮ⅡA TanshinoneⅡA C19H18O3 丹参
冬凌草甲素 Oridonin C20H28O6 冬凌草
香茶菜甲素 RabdosinA C20H26O7 香茶菜

松香酸 Abieticacid C20H30O2 松脂
贝壳杉烯酸 Kaurenoicacid C20H32O2 多种植物
维生素A VitaminA C20H30O 鱼肝油、胡萝卜

三萜 甘草酸 Glycyrrhizicacid C42H62O16 甘草
齐墩果酸 Oleanolicacid C30H48O3 女贞子、夏枯草
熊果酸 Ursolicacid C30H48O3 女贞子、山楂

人参皂苷Rb1 GinsenosideRb1 C54H92O23 人参
人参皂苷Rg1 GinsenosideRg1 C42H72O14 人参
柴胡皂苷A SaikosaponinA C42H68O13 柴胡
白桦脂酸 Betulinicacid C30H48O3 白桦树皮
积雪草酸 Asiaticacid C30H48O5 积雪草
茯苓酸 Pachymicacid C33H52O5 茯苓

灵芝酸A GanodericacidA C30H46O4 灵芝
四萜 胡萝卜素 Carotene C40H56 胡萝卜、番茄

番茄红素 Lycopene C40H56 番茄、西瓜
叶黄素 Lutein C40H56O2 万寿菊、菠菜

玉米黄质 Zeaxanthin C40H56O2 玉米、万寿菊
虾青素 Astaxanthin C40H52O4 虾、蟹、藻类

多萜 橡胶 Rubber (C5H8)n 橡胶树
古塔波胶 Gutta-percha (C5H8)n 古塔波树
杜仲胶 Eucommiarubber (C5H8)n 杜仲树
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2 萜类的药理作用

2.1 抗肿瘤作用 萜类在抗肿瘤领域展现出独特优

势,不仅可以提高化疗疗效,还可以减少癌症化疗的副

作用和耐药性。其通过诱导肿瘤细胞凋亡、抑制细胞

增殖、阻断细胞周期、抑制血管生成和转移等机制发挥

抗肿瘤作用。

2.1.1 抗乳腺癌活性 萜类抗乳腺癌作用显著,其通

过多种机制抑制乳腺癌细胞增殖、迁移、侵袭,诱导细

胞凋亡与自噬,并可协同化疗、放疗增强疗效,同时调

节免疫功能降低并发症风险。有研究表明雷公藤内脂

可呈时间和剂量相关性抑制人乳腺癌 MCF-7和TN-
BC细胞增殖,诱导细胞凋亡,其可能是通过调节Bax
和Bcl-2基因的表达激活线粒体凋亡途径[16]。另有研

究发现芍药苷通过调节上皮间质转化(EMT)显著抑

制人乳腺癌 MDA-MB-231细胞的增殖、迁移和侵袭,
并促进其凋亡,为萜类用于乳腺癌的治疗提供了新的

见解和证据[17]。β-榄香烯不仅可以抑制 人 乳 腺 癌

Bcap37和 MBA-MD-231细胞的增殖,还促进自噬溶

酶体的形成,增强其抗乳腺癌的能力,β-榄香烯与自噬

抑制剂的组合为治疗乳腺癌提供了一种新的策略[18]。
斑蝥素也可以通过靶向EGFR抑制三阴性乳腺癌细

胞的增殖,其机制可能是通过阻断下游PI3K/Akt/

mTOR信号通路发挥作用。此外,斑蝥素衍生物斑蝥

素酸钠亦可通过抑制PI3K-Akt-mTOR通路,诱导自

噬,促进乳腺癌细胞凋亡[19-20]。

2.1.2 抗肺癌活性 萜类具有显著的抗肺癌活性,其
通过抑制肺癌细胞增殖、侵袭与迁移,诱导细胞凋亡,
并调节关键信号通路和蛋白表达发挥抗癌作用。五环

三萜类化合物甘草酸、18β-甘草次酸、熊果酸和齐墩果

酸通过抑制癌细胞黏附作用、趋化运动和组织蛋白酶

B分泌,从而抑制人肺癌细胞PGCL3的侵袭能力[12]。
桦木脑通过调节凋亡相关蛋白Caspase-3、Caspase-6、

Caspase-9、Bcl-2、Bcl-2L1、P53的表达,诱导肺癌细胞

发生凋亡;其还通过降低COX-2、蛋白基质金属蛋白

酶(MMP)-2、MMP-9和骨桥蛋白的表达,抑制肺癌细

胞的迁移、侵袭[11]。在非小细胞肺癌细胞中,β-榄香烯

通过靶向hub分子前纤维蛋白2(PFN2),降低其蛋白

表达,抑制肺癌的进展[21]。β-榄香烯还通过升高人肺

癌PG细胞和低转移人肺腺癌PAa细胞CD9的表达,
降低血小板免疫相关抗原CD42a和TSP的表达,抑制

肺癌细胞侵袭和迁移[22]。二氢青蒿素下调c-FLIP蛋

白表达,活化Caspase-3、Caspase-8和Caspase-9,诱导

肺癌PC9细胞的凋亡[23]。雷公藤甲素抑制NF-κB信

号通路、臭椿酮抑制PCNA、RPA1、POLE2和 LIG1
基因的表达、雪胆甲素阻滞细胞于G0/G1期、叶黄素

激活ATR/CHK1/P53信号通路,从而抑制 A549肺

癌细胞的生长和侵袭,并诱导细胞凋亡[24-27]。

2.1.3 抗肝癌活性 萜类在抗肝癌方面具有多靶点

作用、低毒副作用等优势。莪术醇对人肝癌 HepG2细

胞表现出细胞毒性,其通过增加PTEN基因的表达,
降低DJ-1、PI3K和 Akt蛋白的表达来发挥抗肝癌作

用[28]。双氢青蒿素通过调控Bcl-2/Bax/Caspase-3凋

亡信号和抑制 mTOR信号通路,诱导肝癌 HepG2细

胞的凋 亡,此 外,双 氢 青 蒿 素 还 影 响 HIF-1α降 低

VEGF表达从而抑制血管的生成,进而延缓肝癌的进

展[29-31]。冬凌草甲素抑制PI3K/AKT信号通路,下调

PI3K、AKT、mTOR的蛋白表达,抑制肝癌Bel-7402/

Sora细胞增殖,诱导细胞凋亡,阻碍细胞周期进程[32]。
熊果酸通过调控 miR-134抑制EMT进程,从而抑制

肝癌SMMC-7721细胞增殖和侵袭[33]。

2.1.4 其他抗肿瘤作用 萜类还具有抗胃癌、结直肠

癌、鼻咽癌、胰腺癌等作用。雷酚萜上调促凋亡蛋白

(如Bax、Caspase-3)和下调抗凋亡蛋白(如Bcl-2)的表

达,诱导胃癌细胞 MKN-28和BGC-823的凋亡,从而

起到 抗 胃 癌 的 作 用[34]。百 里 香 醌 抑 制 P53、P21
WAF1基因和Bcl-2D蛋白的表达,增加P53、P21蛋白

表达水平,诱导结肠癌细胞周期停滞和细胞凋亡[35]。
羽扇豆醇通过上调CDKN2A的表达阻断细胞G1期

发挥抗鼻咽癌作用[36]。桦木酸激活AMPK信号抑制

胰腺癌细胞的增殖、迁移、侵袭和肿瘤球形成[37]。

2.2 心血管系统保护作用

2.2.1 抗高血压 萜类具有血管舒张、增强心肌收缩

力、利尿和降压作用,机制与前列环素水平的增加和电

压依赖性钙通道阻滞有关[38]。从红花和胭脂树红中

提取的类胡萝卜素能够降低治疗大鼠的血压和器官重

量[39]。百里香酚通过不同瞬态受体电位(TRP)通道

和电压依赖性钙通道(CAVS)抑制Ca2+ 内流,舒张外

周血管起到抗压作用[40]。

2.2.2 抗动脉粥样硬化 灵芝三萜通过抑制巨噬细

胞炎症,减弱血管平滑肌细胞中RUNX2调节的成骨

作用,减轻动脉粥样硬化和主动脉钙化[41]。银杏内脂

通过降低总胆固醇、低密度脂蛋白和甘油三酯的能力,
减少内皮细胞的黏附并清除自由基和抑制氧化应激,
来减少动脉粥样硬化斑块的形成和减轻缺血综合征的

影响[42]。

2.2.3 保护心肌细胞 藏红花醛降低肌酸激酶同工

酶 MB型(CK-MB)和乳酸脱氢酶(LDH)的活性,降低

心脏丙二醛(MDA)水平,调节氧化应激以保持细胞的

氧化还原状态,减轻心肌损伤[43]。雷公藤红素预处理

H9C2细胞,可促进活性氧(ROS)形成,诱导转录因子

热休 克 因 子1(HSF1)的 核 易 位 导 致 热 休 克 反 应

(HSR),增加热激蛋白(HSP)的表达,抑制心脏纤维化
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和减少心肌梗死面积[13,44]。人参皂苷 Rb3抑制白细

胞介素-6(IL-6)、肿瘤坏死因子-α(TNF-α)、单核细胞

趋化蛋白-1(MCP-1)、MMP-2和 MMP-9等炎性因子

的表达,抑制NF-κB亚基p65的磷酸-IκB-α和核转运

的上调,抑制 NF-κB信号通路,从而保护损伤的心肌

细胞[13]。

2.3 免疫调节作用

2.3.1 抗炎活性 萜类的抗炎作用研究聚焦于其对

经典炎症信号通路的干预。柠檬烯、冬凌草素、灵芝酸

等萜类化合物可以发挥抗炎效果,用药后可以抑制炎

性因子的表达,包括白介素(IL-1β)、IL-6、TNF-α等。
柠檬烯可抑制TNF-α、IL-1β和IL-6水平,并显著抑制

脂多糖诱导肺损伤模型中IκB的磷酸化,减轻肺组织

炎性细胞的浸润程度[5]。冬凌草素、灵芝酸通过抑制

NF-κB信号的传导,抑制IFN-γ和IL-17A、TNF-α和

其他促炎细胞因子的产生,在肠道炎性反应中发挥重

要作用[45-46]。张馨方等[47]研究发现从红汁乳菇提取

出来的愈创木烷型倍半萜类化合物可以抑制炎症因子

IL-6、IL-1β、TNF-α、iNOS的分泌与表达,同时,可以

降低p44/42、p38和JNK3种蛋白激酶的磷酸化水平,
通过该分析结果可以看出,愈创木烷型倍半萜类化合

物可降低炎症因子的表达,能通过抑制 MAPK信号通

路达到良好的抗炎活性。

2.3.2 抗病毒作用 桦木酸可能是通过抑制超氧化

物歧化酶的产生导致线粒体中活性氧的过度产生,进
而导致线粒体功能障碍和细胞凋亡,从而发挥抗DNA
病毒的作用,其对RNA病毒的抑制作用可能是通过

抑制RNA病毒蛋白的产生来抑制RNA的复制与分

化成熟,或是阻断或抑制病毒与细胞膜的融合进而阻

止RNA病毒侵入细胞。同时,其他研究表明,青兰属

植物中单萜化合物和三萜化合物白桦酯醇都能够抑制

腺病毒和单纯疱疹病毒的复制,而单萜化合物还可直

接灭活单纯疱疹病毒Ⅱ[48-49]。付璐鹭等[50]在苍耳属

中提取的倍半萜类化合对柯萨奇病毒B3具有一定的

抗病毒活性,并对甲型流感病毒具有抗病毒的作用。

2.4 抗感染作用

2.4.1 抗寄生虫作用 萜类化合物因其与血红素和

亚铁基团的相互作用,能够释放自由基从而杀死寄生

虫,显示出高效性和选择性。在临床上,这些化合物能

够快速降低寄生虫血症,对治疗寄生虫感染具有重要

意义。单萜类化合物中的大麻螺醇和皮奎醇 A具有

抗原生动物寄生虫活性,而百里香酚及其衍生物则显

示出抗利什曼原虫的潜力[51]。二萜及其内酯,如脱氢

松香醇,具有抗疟疾活性,而具有去氢松香烷骨架的二

萜则同时具有抗利什曼原虫和抗疟原虫的作用[52]。
在倍半萜类化合物中,青蒿素及其衍生物因其与合成

抗疟疾药物的联合使用效果显著,成为治疗耐药性疟

原虫感染的重要药物。此外,其他倍半萜过氧化物如

青蒿素A和青蒿素C也显示出对伯氏疟原虫等寄生

虫的活性[9]。

2.4.2 抗菌作用 多种萜类化合物对革兰氏阳性菌、
革兰氏阴性菌及真菌均具有显著抗菌活性。萜类化合

物的抗菌活性与其亲脂性密切相关,单萜类化合物可

优先作用于细菌膜结构,增加膜流动性与通透性,改变

膜蛋白拓扑结构并干扰呼吸链。例如,由萜品烯-4-醇、

α-松油醇、1,8-桉油醇和芳樟醇组成的单萜混合物对从

口腔、皮肤及呼吸道分离的革兰氏阳性菌和阴性菌均

表现出抗菌活性[10]。此外,倍半萜类化合物[如(+)-
橙花叔醇、法尼醇]对金黄色葡萄球菌的抗菌活性显

著,且其活性可能与萜类醇中脂肪族链的长度及双键

存在相关。研究还发现,橙花叔醇、法尼醇可增强细菌

膜通透性,提高其对抗生素的敏感性[10,53]。此外,萜类

衍生物在抗分枝杆菌领域也展现出潜力。二萜类化合

物铁锈醇对耻垢分枝杆菌、胞内分枝杆菌等具有抑制

作用,而三萜类化合物Zeorin可抑制结核分枝杆菌的

生长[54]。萜类还展现出抗真菌活性,例如香芹酮的两

种光学异构体对多种人类致病真菌有效,且香芹酮与

紫苏醛可抑制白色念珠菌的菌丝形态转变[55]。尽管

高剂量萜类化合物可能引发副作用,但其在联合治疗

中作为辅助剂的应用前景广阔,有望提升传统抗真菌

疗法的疗效。

3 结语

萜类化合物广泛分布于自然界各类植物、微生物

及部分动物体内,亦是众多传统中药如人参、薄荷、青
蒿等发挥药效的关键活性成分。近年来,随着研究的

深入,部分萜类成分及其来源中药的药理作用逐渐被

揭示,因此,本文对中药中萜类的药理作用进行系统综

述,对于指导此类成分及中药的安全、有效应用具有至

关重要的意义。中药中的萜类化学成分依据其基本母

核结构与取代基的差异,可细分为单萜、倍半萜、二萜、
三萜及多萜等类别,这些化合物展现出广泛的药理活

性,尤其在抗肿瘤、心血管系统保护作用、免疫调节及

抗感染等方面表现突出。根据结构特性,各类萜类化

合物又各具特色,如单萜类常具有显著的抗菌与抗氧

化作用,倍半萜类则在抗癌与神经保护方面展现出潜

力,而三萜类化合物则以其强大的抗炎与免疫调节能

力著称。然而,鉴于萜类化合物化学结构的复杂性与

多样性,且对某些含量较低的萜类成分研究尚不充分,
未来有必要对其他活性萜类成分的药理作用进行更为

深入的探索。
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