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天然环烯醚萜类化合物研究进展 
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摘  要：环烯醚萜类化合物结构繁多，在自然界中分布广泛，多存在于木犀科、唇形科、茜草科、玄参科等双子叶植物中。

近年来对于此类化合物的广泛研究发现其具有多种生物活性，如抗炎、抗肿瘤、治疗糖尿病、保肝、神经系统保护作用及对

心血管系统的作用等。此外，环烯醚萜类可作为 DNA 合成酶抑制剂也有报道。从结构类型、构效关系、生物活性等方面，

对环烯醚萜类化合物近年的研究成果进行概述，为基于环烯醚萜类化合物的新药发现和药物设计提供参考。 
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环烯醚萜类（iridoids）为臭蚁二醛（iridoidial，
是从臭蚁的防卫性分泌物中分离出来的一种化合

物）发生烯醇化后，再进行分子内的羟醛缩合反应

所产生的缩醛衍生物。从化学结构看，环烯醚萜是

含有环戊烷结构单元的环状单萜衍生物。该类化合

物具有环戊烷环烯醚萜（iridoid）和环戊烷开裂的

裂环环烯醚萜（secoiridoid）两种基本骨架。 
环烯醚萜类化合物在自然界广泛存在，多见于

木犀科、马鞭科、茜草科、龙胆科、玄参科、唇形

科等双子叶植物中，具有多种生物活性，如保肝、

利胆、神经保护作用、抗肿瘤、抗炎、治疗糖尿病

及其并发症等作用。近年来，研究发现环烯醚萜类

成分还具有抑制 DNA 合成的作用。曾有文献对其

化学结构与生物活性进行综述[1]。本文将结合近 10
年研究成果，从环烯醚萜类化合物的结构类型、构

效关系、生物活性等方面综述其研究进展，为系统

地研究环烯醚萜类化合物结构，及基于环烯醚萜类

化合物的新药发现和药物设计提供参考。 

1  化学结构研究 
1.1  环烯醚萜类 

环烯醚萜类化合物的母核内含有环戊烷结构单

元，其基本骨架结构（A、B）见图 1。通常 C-4，8
位有甲基取代，有时 C-3，4 位有双键，1 位碳上多

有取代基如羟基、甲氧基等；1 位羟基很活泼多与

糖成苷，多为 β-D-葡萄糖苷，且多为单糖苷；C-11
位有的氧化成羧酸并可成酯。自然界中只存在少量

的环烯醚萜苷元，近年来研究发现了一些新的环烯

醚萜，其中有些结构较为特殊。 
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图 1  环烯醚萜类基本骨架 
Fig. 1  Elementary structures of main iridoids 
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Fukuyama等[2]从荚蒾属植物吕宋荚蒾Viburnum 
luzonicum Rolfe 中分离得到 7 个环烯醚萜，并命名

为 luzonoids A～G（1～7），它们在 C-7 或 C-10 位

连有 p-香豆素酰基团。这一类型的环烯醚萜由于 1
位的脂肪酸成酯，故能以稳定的苷元形式存在。Ling
等[3]从 Rothmannia macrophylla (Hook. f. ) Bremek.
中分离得到一个环烯醚萜 macrophyllide（8），在其

结构中 C-3 与 C-6 以醚键相连，C-1 连有内酯键。

Yin 等 [4]从马先蒿属植物甘肃马先蒿 Pedicularis 
kansuensis Maxim.中分离出 kansuenin B（9），该化

合物的 C-11 位被氧化成羧酸。从列当科植物草苁蓉

Boschniakia rossica(Cham.& Schltdl.)B. Fedtsch 中

分离出的(4R)-4-羟甲基肉苁蓉内酯（10），也是一

个结构新颖的环烯醚萜[5]。Kamiya 等[6]从 Morinda 
citrifolia L.的果实中分离出 morindacin（11），其是

首次从自然界分离得到。Kogure 等[7]从断肠草属植

物钩吻 Gelsemium elegans(Gardn. et Champ.) Benth.
和 Gelsemium rankinii Small.中分离出 4 个环烯醚萜

化合物，分别命名为 GEIR-1（12）、GRIR-1（13）、
GEIR-2（14）、GEIR-3（15）。其中 GEIR-1 结构较

新颖，因 C-3 与 C-7 以醚键相连，形成四轮环状结

构。化合物 1～15 结构见图 2。 
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图 2  环烯醚萜类化合物结构 
Fig. 2  Chemical structures of iridoids 

1.2  环烯醚萜苷类 
1.2.1  普通环烯醚萜苷类  Wang 等[8]从藏药抱茎

獐牙菜 Swertia franchetiana H. Smith 中分离得到 2
个环烯醚萜苷，分别命名为 senburiside Ⅲ（16）、
senburiside IV（17），此类物质 C-7 位所连苯甲酰基

的间位羟基上连有一个间羟基苯甲酰基，该羟基与

一分子的葡萄糖成苷，环烯醚萜母体的 C-1 位上也

与一分子葡萄糖成苷，形成特殊的双糖苷。Delazar
等[9]从唇形科植物Eremostachys glabra Boiss中分离

得到 3 个环烯醚萜苷，分别为 6,9-epi-8-O-acetyl- 
shanziside methyl ester（18）、5,9-epi-penstemoside
（19）、5,9-epi-7,8-didehydropenstemoside（20）。其

中 18 是反式骈合，5-H 为 β 构型，9-H 为 α 构型。

后两个化合物为顺式骈合，5-H 与 9-H 均为 α构型，

此结构在这一类型化合物中较少见。薛恒跃等[10]从

萝卜秦艽 Phlomis medicinalis Diels 中分离得到 1 个

新的环烯醚萜苷 8,10-dehydropulehelloside（21），
该化合物 C-8,10 位为双键。化合物 16～21 结构

见图 3。 
1.2.2  酰化环烯醚萜苷类   Kim 等 [11]从鸡屎藤

Paederia scandens (Lour.) Merr.地上部分分离得到 2
个酰化环烯醚萜苷，分别为 6'-O-E-阿魏酰水晶兰苷

（22）和 10-O-E-阿魏酰水晶兰苷（23）。Sridhar 等[12]

从牡荆属植物 Vitex altissima L. f.中得到 6 个酰化环

烯醚萜苷，依次为 6'-O-E-阿魏酸基黄牡荆苷（24）、
6'-O-E-咖啡酰基黄牡荆苷（25）、2'-O-p-羟基苯甲酰

基-6'-O-E-咖啡酰基新栀子苷（26）、2'-O-p-羟基苯

甲酰基-6'-O-E-咖啡酰基-8-表番木鳖酸（27）、2'-O-p-
羟基苯甲酰基新栀子苷（28）和 2'-O-p-羟基苯甲酰

基-8-表番木鳖酸（29）。化合物 22～29 结构见图 4。 
1.2.3  4-位无取代环烯醚萜苷   从球花属植物

Globularia davisiana O. Schwarz (Turgqie)中分离出
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一个 C-4 位无取代环烯醚萜苷，命名为 davisioside
（30），与常见的该类物质相比 30 结构较为特殊，

C-3，C-4 位间为饱和双键[13]。Es-Safi 等[14]从球花

属植物 G. alypum L.的地上部分分离出一个氯代环

烯醚萜苷 globularioside（31），与已知的 7-氯代环

烯醚萜苷上 α构型的氯原子不同，该化合物的 7-Cl
为 β 构型。Yu 等 [15]从植物云南马蓝 Goldfussia 
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图 3  普通环烯醚萜苷类化合物结构 
Fig. 3  Chemical structures of iridoid glycosides 

yunnanensis（Diels）H. P. Tsui.中也得到一个这类环

烯醚萜苷 6-O-E-桂皮烯醛基玄参苷（32）。玄参

Scrophularia ningpoensis Hemsl.中分离出一个双糖

苷环烯醚萜类化合物，命名为 scrophuloside B4
（33），该物质 C-7，8 位亦形成氧环[16]。化合物 30～
33 结构见图 5。 
1.2.4  3,10-位间形成氧桥的环烯醚萜苷类  这一

类型的环烯醚萜苷的结构特点是C-3与C-10位以醚

键相连。从茜草科植物 Rothmannia macrophylla (R. 
Br. ex Hk. f.) Bremek.和印度胡黄连 Picrorhiza 
kurroa Royle ex Benth 根中分别分离出一个此类型

化合物，命名为 macrophylloside（34）与 pikuroside
（35）[3,17]。Machida 等[18]从紫葳科植物 Catalpa ovata 
G. DON.中分离得到一个新的3,10-位间形成氧桥的

环烯醚萜苷，并命名为 6-O-p-hydroxybenzoylglu- 
tinoside（36），该化合物 7-位被氯原子取代，且取

代的氯原子为 α构型，这一结构在此类物质中较为

少见。Kaneko 等[19]从紫葳科植物 Crescentia cujete 
L.中分离出一个 3，10-位间形成氧桥的环烯醚萜苷，

命名为 crescentoside C（37）。化合物 34～37 结构

见图 6。 
1.2.5  Valeriana 和 Plumeria 型环烯醚萜苷  除了上

述几种类型的环烯醚萜类，研究人员还分离出

Valeriana 型环烯醚萜及 Plumeria 型的环烯醚萜苷。

前者的结构特点是糖基与 C-11 相连，C-1 位有异戊

酰基取代。Tomassini 等[20]从荚蒾属植物皱叶荚蒾

Viburnum rhytidophyllum Hemsl.中分离出的 3 个

Valeriana 型环烯醚萜苷类化合物，分别为 7,10,2'-
三乙酰基败酱苷（38）、7-p-香豆酸酰败酱苷（39）、
10-乙酰基败酱苷（40）。Plumeria 型环烯醚萜的结

构特点是 C-1 连糖基，C-8 位有五元内酯环取代。

从海巴戟叶中分离出的 citrifolinoside A（41）[21]。

化合物 38～41 的结构见图 7。 
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图 4  酰化环烯醚萜苷类化合物结构 

Fig. 4  Chemical structures of acylated iridoid glycosides 
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图 5  4-位无取代环烯醚萜苷类化合物结构 

Fig. 5  Chemical structures of 4-nonsubstitution 
iridoid glycosides 
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图 6  3, 10-位间形成氧桥的环烯醚萜苷类化合物结构 
Fig. 6  Chemical structures of iridoid glycosides with an oxo  

bridge between C-3 and C-10 

1.3  裂环环烯醚萜类 
Jonville 等[22]从龙胆科植物 Fagraea fragrans 

Roxb.的树皮和树叶中分离得到了一个裂环环烯醚

萜苷元，命名为 fagraldehyde（42）。此化合物具有

非典型的骨架结构，C-4 位有醛基取代，C-8 位有甲

基取代，C-1 与 C-7 间以氧键合，形成双环。这些

都与通常的裂环环烯醚萜类不同。Cheng 等[23]从马

钱科植物华马钱 Strychnos cathayensis Merr.中分得

一个裂环环烯醚萜苷元，命名为 secostrychnosin
（43）。化合物 42、43 结构见图 8。 
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图 7  Valeriana 型及 Plumeria 型环烯醚萜苷结构 
Fig. 7  Chemical structures of Valeriana-type  

and Plumeria-type iridoid glycosides 
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图 8  裂环环烯醚萜类化合物结构 
Fig. 8  Chemical structures of secoiridoids 

1.4  裂环环烯醚萜苷类 
Kakuda 等[24]从忍冬 Lonicera japonica Thunb.

的花芽中分离出 2 个裂环环烯醚萜苷，命名为

loniceracetalides A 和 B（44、45），文献报道这是首

次从自然界分离出连有二甲基乙烯缩醛基团的裂环

环烯醚萜。Kim 等[25]从龙胆 Gentiana scabra Bunge
的根茎中分离得到 2 个裂环环烯醚萜苷，并且这 2
个化合物均为二糖苷，分别命名为 4'''-O-β-D-gluco- 
pyranosyltrifloroside（46）和 4'''-O-β-D-glucopyrano- 
sylscabraside（47）。从茉莉属植物川素馨 Jasminum 
urophyllum Hemsl.的茎、叶中分离出的 jasurosides 
E、F（48、49）也是典型的裂环环烯醚萜苷。化合

物 44～49 的结构见图 9。 
1.5  聚合环烯醚萜苷类 

聚合环烯醚萜苷是一类由几个环烯醚萜苷以醚

键、酯键或以糖基、萜类等连接而成的化合物。根

据组成不同可分为由普通环烯醚萜苷组成，由裂环

环烯醚萜苷组成，由普通和裂环环烯醚萜苷共同组 
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成，3 种类型的聚合环烯醚萜苷。从茉莉属植物川

素馨的茎、叶中分离得到一个聚合型环烯醚萜苷

jasurosides G（50），该化合物中的两个裂环环烯醚

萜由一个单环单萜相连[26]。从金银花的水提物中分

离得到 1 个聚合型裂环环烯醚萜苷（E）-aldo- 
secologanin（51），其为罕见的通过碳碳键相连的二

聚体环烯醚萜苷[27]。Takeda 等[28]从粗叶木属植物

Lasianthus wallichii (Wight et Arn.) Wight 叶中分离

得到一个具有双糖基的聚合环烯醚萜苷（52）。Tian
等[29]从川续断 Dipsacus asperoides C. Y. Cheng et T. 
M. Ai.中分离得到 2 个聚合环烯醚萜，分别命名为

dipsanosides A 和 B（53、54），它们是首次报道的

具有 4 个葡萄糖基的环烯醚萜四聚体。化合物 50～
54 结构见图 10。 
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图 9  裂环环烯醚萜苷类化合物结构 

Fig. 9  Chemical structure of secoiridoid glycosides 
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图 10  聚合环烯醚萜苷类化合物结构 
Fig. 10  Chemical structures of bis-iridoid glycosides 
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2  生物活性 
环烯醚萜类作为天然药物和传统中药的有效成

分常用作镇咳药、降血压药、解热药以及皮肤病治

疗用药等。近年来又发现了一些新的生物活性，如

缓解糖尿病并发症、对神经系统保护作用等。对此

类化合物生物活性的研究有助于用药的选择及治疗

方法的改进，更为新药研发提供了理论基础。 
2.1  对神经系统的保护作用 

神经生长因子（NGF）与神经系统的多种功能

（如生长、存活和再生）息息相关，具有从多种创伤

中修复神经元的作用，但是由于其不能透过血脑屏

障且易被水解酶水解，不能作为治疗药物应用。因

此目前正试图找到具有类内源性神经营养因子性质

的天然亲脂化合物，以达到诱导神经元分化，再生

的目的。环烯醚萜类化合物就是这样一类物质。Li
等 [30]在研究药用植物生物活性物质时从胡黄连

Picrorhiza scrophulariflora Pennell 的干燥地下茎的

甲醇粗提物中分离得到多种物质，其中的两个环

烯醚萜类化合物胡黄连苷（picroside）Ⅰ、Ⅱ能显

著增强 NGF 诱导的 PC12D 细胞中轴突的生长。在

无 NGF 的条件下，高浓度的胡黄连苷Ⅰ、Ⅱ没有神

经营养作用，只有在NGF的诱导下，才有增强PC12D
细胞中轴突生长的作用。其作用机制可能是增强了

由 NGF 受体介导的细胞信号转导通路的作用。 
蛋白质在内质网（ER）腔道中进行加工转运的

过程中积累过多的伸展蛋白质和错误折叠蛋白质，

可诱导产生内质网应激反应，进而促使细胞凋亡。

这些反应与葡萄糖调节蛋白（GRP78）、CCAAT/增
强因子凝结蛋白（C/EBP）同源蛋白（CHOP）等活

性相关。研究发现 ER 与氧化应激及神经退行性病

变（如阿尔茨海默病，帕金森病）相关。通过研究

京尼平对于衣霉素（TM）（一种特异性 ER 应激诱

导剂）和 A23187（钙离子载体，诱导免疫球蛋白结

合蛋白/葡萄糖调节蛋白（BiP/GRP78）的表达，该

蛋白是内质网应激的标示物）诱导的 Neuro2a 细胞

毒性的保护作用[31-32]，发现京尼平能显著对抗 TM 及

A23187 诱导的细胞凋亡，前者的作用机制是京尼平

抑制了内质网应激效应所致GRP78和CHOP的向上

调节作用，后者作用机制是京尼平抑制了 A23187 诱

导的 BiP/GRP78 表达及细胞凋亡蛋白酶的活性。这

些研究结果表明京尼平有改善神经退行性病变的作

用。还有报道证明京尼平通过 NO-cGMP-PKG 细胞

信号通路诱导神经轴突的生长，其中主要信号分子

是神经元型一氧化氮合酶（nNOS）[33]。 
Kim 等[34]从玄参科植物 Scrophularia buerger- 

iana Miq. 的根中分离出 7 个具有神经保护作用的

环烯醚萜苷，依次为 8-O-E-p-甲氧基桂皮烯醛基哈

帕苷（55）、8-O-Z-p-甲氧基桂皮烯醛基哈帕苷（56）、
6'-O-E-p-甲氧基桂皮烯醛基哈帕苷（57）、6'-O-Z-p-
甲氧基桂皮烯醛基哈帕苷（58）、E-玄参苷（59）、
Z-玄参苷（60）和哈帕苷（61）。这些物质有显著对

抗谷氨酸盐诱导的小鼠皮质神经元神经退行性病变

的活性，其有效浓度范围在 0.1～10 μmol/L。构效

关系研究表明，53 与 54 含有 E-p-甲氧基桂皮烯醛

基团，具有神经保护的活性，当 E-p-甲氧基桂皮烯

醛基团酰化后，2 个化合物将失去神经保护作用，

说明此基团为神经保护作用的活性基团[35]。57 和

58 的苷元部分虽然没有 E-p-甲氧基桂皮烯醛基团，

仍表现出神经保护作用。研究发现化合物 55 与 61
通过作用于抗氧化防御系统和谷氨酸能受体，以对

抗谷氨酸盐诱导产生的氧化应激[36]。化合物 55～61
结构见图 11。 
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55   R=H, R1=E-p-mehoxycinnamoyl
56   R=H, R1=Z-p-mehoxycinnamoyl
57  R=E-p-mehoxycinnamoyl, R1=H
58   R=Z-p-mehoxycinnamoyl, R1=H
59   R=H, R1=E-cinnamoyl
60   R=H, R1=Z-cinnamoyl
61   R=R1=H  

图 11  从 S. buergeriana 中分离出的环烯醚萜苷类化合物 
Fig. 11  Iridoid glycosides from S. buergeriana 

2.2  抗肿瘤作用 
Takasaki 等[37]发现从筋骨草属植物金疮小草中

分离得到的 8-O-乙酰基哈帕苷对由十四酰佛波醋

酸酯（TPA，肿瘤细胞生长促进剂）诱导产生的 EB
病毒早期抗原（EBV-EA）有显著抑制作用，表现

出潜在的抗肿瘤活性。活化剂蛋白-1（AP-1）在肿

瘤诱发过程中意义重大，所以可通过抑制 AP-1 的

活性来抑制细胞转化。Sang 等[38]从茜草科植物海巴

戟 Morinda citrifolia L.叶子中分离出 2 个环烯醚萜

citrifolinin A 和 citrifolinoside，能显著抑制 AP-1 活

性，IC50 分别为 69.6、29.0 μmol/L。Akihisa 等[39]

研究发现车叶草苷酸也有对抗 TPA 诱导产生的

EBV-EA 活性的作用。 
2.3  抗炎作用 

Koo等[40]经研究发现京尼平具有显著的抗脂质

过氧化作用，但其并未显示出对自由基清除作用和
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黄嘌呤氧化酶的抑制作用，说明京尼平是一个特殊

的羟自由基清除剂。京尼平对巴豆油所致小鼠耳水

肿具有抑制作用，说明其具有局部的抗炎活性。京

尼平有抗血管生成活性，并能抑制脂多糖（LPS）/
干扰素 γ（IFN-γ）诱导 RAW264.7 巨噬细胞 NO 的

生成及诱导型一氧化氮合酶（iNOS）的表达；它通

过抑制细胞核因子 κB（NF-κB）的活性阻滞 LPS
引起的抑制剂蛋白 β（IκB-β）的降解。以上研究表

明京尼平的抗炎作用与 NF-κB/IκB-β通路，抑制 NO
生成和抗血管生成活性相关。 

Awale 等[41]从风铃木属植物 Tabebuia avella- 
nedae Lorentz ex Griseb.中分离出了具有能显著抑

制 LPS 诱导类巨噬细胞（J774.1）NO 生成作用的

环烯醚萜类化合物（1, 10～12），IC50依次为 17.41、
15.1、13.8、26.1 μg/mL，与阳性对照药物左旋精氨

酸（l-NMMA）（IC50 为 27.4 μg/mL）相比具有更强

的抑制活性。提示它们可用以抗炎药物的开发。 
从巴戟天根中分离得到的水晶兰苷在角叉菜胶

注射 1 h 后表现出抗炎活性，在角叉菜胶所致大鼠爪

水肿 3 h后表现出最大抗水肿活性，水肿缓解 39.6%，

剂量为30 mg/kg （po），与之相比布洛芬以100 mg/kg 
（po）的剂量治疗，水肿缓解 62%。实验结果表明，

水晶兰苷有显著的抗炎镇痛活性[42]。 
Park 等[43]研究了桃叶珊瑚苷、梓醇、龙胆苦苷、

獐牙菜苦素、栀子苷、京尼平苷酸、马钱子苷和京

尼平的抗炎活性，以它们对环氧合酶（COX-1、
COX-2）、肿瘤坏死因子 α（TNF-α）、NO 合成的 IC50

为评价指标。研究者发现以上物质经由 β-葡萄糖苷

酶水解后的苷元才具有抑制作用，而京尼平虽为苷

元仍无抑制活性。基于化学结构的不同，作用效能

亦不同。桃叶珊瑚苷水解产物对 COX-2 有显著抑制

作用，IC50为 8.83 μmol/L，但它对 COX-1 抑制作

用微弱；马钱子苷和栀子苷的水解产物对于 COX-1
抑制作用显著， IC50 分别为 3.55 μmol/L、5.37 
μmol/L；桃叶珊瑚苷、梓醇、马钱子苷、栀子苷的

水解产物对 TNF-α的活性有抑制作用，IC50 分别为

11.2、33.3、58.2、154.6 μmol/L，其他化合物均无

明显活性；只有桃叶珊瑚苷水解产物对 NO 的合成

有显著抑制作用。京尼平在以上测试中均无抑制作

用，说明 β-葡萄糖苷酶的水解是这些化合物显示出

生物活性的必要步骤。此研究并未说明京尼平的确

切来源，京尼平可能为植物中天然存在并通过提取

得到，而非以酶经生物转化得来。来源不同的苷元

形式很可能在生物活性上相去甚远，因此这一研究

结果有待于进一步验证。 
2.4  对糖尿病及其并发症的作用 

从山茱萸中提取出的环烯醚萜总苷中主要含有

莫罗忍冬苷和马钱子苷。Xu 等[44]发现此环烯醚萜

总苷能调节促硬化细胞因子如转化生长因子-β1
（TGF-β1）的表达和防止纤维连接蛋白与层黏连蛋

白在肾细胞外基质的堆积。环烯醚萜总苷在氨基胍

（阳性对照）的作用剂量就能显示出高级聚糖化终产

物（AGE）抑制剂的作用，说明此总苷能有效预防

及治疗糖尿病诱发肾病变。 
脑内存在一组葡萄糖兴奋型神经元，其去极化

作用及代谢率能够随细胞外葡萄糖浓度的增加而增

加。胰岛 β细胞分泌胰岛素也与此作用类似，即通

过 ATP 调节的 ATP-敏感型钾离子通道（KATP）的

闭合作用而使葡萄糖兴奋型神经元兴奋。研究者通

过对突变型免疫球蛋白受体 6.2（Kir6.2）亚基（由

Kcnj11 基因编码）转基因表达的葡萄糖兴奋型前阿

片黑素细胞皮质激素（POMC）神经元的葡萄糖传

感作用的研究发现，这一突变型能够阻止 ATP 介导

的 KATP闭合，使得高脂饮食的肥胖症小鼠全身葡萄

糖负荷量增加，说明 POMC 神经元的葡萄糖传感样

作用的缺失对 2 型糖尿病形成产生作用。解偶联蛋

白（UCP2）对 POMC 神经元的葡萄糖传感作用可

以产生负向调节，使得葡萄糖传感作用缺失，对 2
型糖尿病的发生有促进作用。京尼平作为膜渗透分

子能够对 UCP2 介导的质子漏产生阻滞作用。当增

加胰岛 β细胞的培养时，京尼平会提高线粒体膜的

潜力，从而提高 ATP 水平和关闭 KATP 通路。这些

发现证明京尼平能够通过抑制 UCP2，闭合由 ATP
诱导的 KATP 通路而使 POMC 神经元产生兴奋，以

此刺激胰岛素分泌。提示京尼平具有潜在治疗糖尿

病的作用[45]。 
2.5  保肝作用 

研究发现京尼平可明显降低 D-半乳糖胺

（GalN）/LPS 诱发的小鼠暴发性肝功能衰竭致死率，

组织学观察表明给予京尼平治疗后肝坏死与炎症细

胞浸润得到很大程度的缓解；血清天冬氨酸转氨酶

（AST）与丙氨酸转氨酶（ALT）显著降低，血清和

肝匀浆中 TNF-α的水平明显降低。但是空白组和治

疗组白细胞介素 IL-6 与 IL-1β水平无明显差异；京

尼平显著抑制 J774.1 中的 TNF-α和 NF-κB 的活性，

以及 TNF-α mRNA 的表达。由此推测京尼平可能通
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过抑制 TNF-α的合成缓解急性肝功能损伤[46]。 
Quan 等[47]研究了从草苁蓉中提取出的环烯醚

萜苷对 CCl4所致大鼠肝损伤的保护作用。研究发现

预先服用环烯醚萜苷提取物后，显著降低血清氨基

转移酶类、TNF-α，肝脏中 iNOS 的活性；增强还

原型谷胱甘肽（GSH）活性；减弱脂质过氧化作用，

并且恢复了肝脏 CYP2E1 的功能。说明该环烯醚萜

苷从减少氧化应激，抑制炎症应答，改善 CYP2E1
功能等方面对急性肝损伤起到了保护作用。 
2.6  心血管系统作用 

氧化型低密度脂蛋白（ox-LDL）在早期动脉粥

样硬化形成过程中起重要作用，从白花蛇舌草中分

离出的环烯醚萜类栀子酸、鸡矢藤苷、去乙酰车叶

草苷酸能抑制 LDL 氧化，质量浓度为 20 μg/mL 时

抑制率依次为 63.3%、62.2%、63.8%。普罗布可（合

成抗氧化剂，调节血脂药及抗动脉粥样硬化药）作

为阳性对照药，相同浓度下，LDL 氧化抑制率为

78.1%。在天然产物中，有如此高的抗 LDL 氧化作

用的化合物实属罕见，结果表明这些环烯醚萜苷在

治疗冠状动脉硬化疾病方面有很高的应用价值[48]。 
2.7  其他作用 

Gutierrez 等 [49] 从 玄 参 科 植 物 Buddleia 
scordioides Kunth 的叶子中分离得到了甲基梓醇和

梓醇，并研究了它们对氯仿与组胺刺激所致兔皮血

管通透性增加的保护效应。当给予 30 mg/kg 甲基梓

醇 2 h 后，其抑制效能为 51.4%；给予 50 mg/kg 甲

基梓醇效能为 65.8%，稍低于曲克芦丁（71.3%，阳

性对照）；而梓醇在剂量为 50 mg/kg 时达最大效能

52.9%。 
研究者通过研究 7 个环烯醚萜类化合物发现，

梓醇（62）、8-O-乙酰基哈帕苷（63）与哈帕苷（64）
具有抑制 taq DNA 聚合酶活性的作用，说明它们能

抑制 DNA 的合成[50]。而其余几个化合物几乎没有

抑制作用。构效关系研究表明，前 3 个化合物都含

有 2,3-二氢吡喃环，此类杂环可作为对羟基、巯基

等烯醇结构基团形成醚键的烷基化试剂，对酶分子

中的此类基团产生保护作用。65 并未检测出抑制活

性，将其结构与 62 比较，差别只是 C-3 与 C-4 位

间缺少不饱和的双键。因此，该化合物丧失活性可

能与 C-3 位失去了亲电中心，不能与 C-4 位强的亲

核中心产生相互作用有关。此文献首次报道环烯醚

萜类具有 DNA 合成酶抑制剂的作用，相关活性有

待于进一步研究。化合物 62～65 结构见图 12。 
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图 12  具有 DNA 聚合酶抑制剂作用的环烯醚萜类化合物 
Fig. 12  Iridoids with inhibitory activity against  

DNA polymerase 

3  结语 
环烯醚萜类化合物是一类在自然界分布广泛，

具有多种生物活性的天然产物，具有很高的药用价

值。近年来经现代药理学研究发现，此类化合物具

有诱导轴突生长、对抗神经细胞凋亡等神经系统保

护作用，可将其开发成抗退行性病变类疾病的药物；

还具有显著的抗炎作用，对炎症所致水肿有很好的

缓解作用，可用于抗炎药物的开发。目前环烯醚萜

类化合物的化学防癌和对糖尿病的治疗作用得到广

泛关注，有望将其开发成抗癌、抗糖尿病新药。由

于环烯醚萜类还具有保肝作用，设想可通过合并或

配伍用药，减轻治疗顽固、慢性疾病时对肝组织的

不良反应。最新发现环烯醚萜类具有 DNA 合成酶

抑制剂的作用，提示其可开发成抑制 DNA 合成的

抗肿瘤新药。许多研究发现此类化合物的苷元部分

药理活性显著，提示可把其糖苷看作前药或先导化

合物，通过化学修饰或有机合成的方法筛选出更多

具有生物活性的新型化合物，发掘出此类化合物巨

大的药用潜能。 
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