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高通量筛选技术在中草药活性成分发现中的应用进展  
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摘  要：中草药作为我国传统医药的重要组成部分，蕴含丰富的生物活性成分，是新药研发和疾病治疗的宝贵资源。但因其

成分多样、活性复杂，使传统筛选鉴定方法面临效率低、通量小及难以识别微量活性成分等局限性。高通量筛选技术（high-

throughput screening，HTS）凭借高效性、自动化、大规模处理能力和成本效益等优势，成为快速鉴定潜在活性成分的有效

手段，近年来已成为推动中药现代化研究的重要技术支撑。通过系统分析国内外最新研究文献，从分子、细胞及动物 3 个维

度全面阐述高通量筛选技术在中草药活性成分研究中的应用进展。此外，还评估了该技术在中药领域的应用价值与现存挑

战，并对未来跨学科融合和技术革新的发展趋势进行了展望，以期为中药活性成分的筛选研究提供理论依据和方法学参考。 
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Abstract: Chinese herbal medicine, as an important component of traditional Chinese medicine, contains abundant bioactive 

compounds and serves as a valuable resource for new drug development and disease treatment. However, due to the diversity and 

complexity of its components, traditional screening and identification methods suffer from limitations such as low efficiency, limited 

small throughput, and difficulty in detecting trace active constituents. High-throughput screening (HTS) technology combines high 

efficiency, automation, large-scale processing capacity, and cost-effectiveness, making it a powerful tool for rapidly identifying 

potential bioactive compounds. In recent years, it has become an important technological driver in promoting the modernization of 

traditional Chinese medicine research. This review systematically analyzes recent domestic and international literature to 

comprehensively elaborate on the application of HTS in the research of bioactive components from Chinese herbal medicine across 

molecular, cellular, and in vivo dimensions. Furthermore, it assesses the application value and existing challenges of this technology in 
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the field of traditional Chinese medicine, and offers perspectives on future development trends involving interdisciplinary integration 

and technological innovation. This aims to provide a theoretical foundation and methodological reference for screening bioactive 

components in traditional Chinese medicine.  

Key words: drug screening; high-throughput screening technology; Chinese herbal medicine; bioactive components; screening models 

药物筛选是指从大量的化合物中筛选出具有

潜在治疗价值的先导化合物，通过生物活性和药

理作用检测评价其药用前景，是药物研发的核心

环节[1]。随着药物分子库快速扩大和作用靶点急剧

增加，传统药物筛选方法效率低下、难以应对多靶

点需求等缺陷日益凸显。为此，药物筛选技术逐步

向高通量筛选（（high throughput screening，HTS）方

向发展。HTS 诞生于 20 世纪末期，以分子水平或

细胞水平实验为基础，融合药理学、生物学、计算

机及自动化控制技术，实现对药物快速、高效、规

模化筛选，现已成为发现新药物的重要途径[2-5]。 

截至 2024 年 4 月，我国中药资源达 18 817 种，

其中药用植物 15 321 种，占中药资源总种类数的

81.42 %，是新药研发的重要来源[6]。中草药活性成

分丰富且因药而异，例如肉苁蓉包含苯乙醇苷类、环

烯醚萜类（含益母草苷、红景天苷、肉苁蓉素等）、

木脂素类等[7-8]；金银花则包含黄酮类（含木犀草苷、

苜蓿苷、芦丁等）、挥发油类、有机酸类（含绿原酸、

异绿原酸、原儿茶酸、咖啡酸等）和三萜皂苷类等[9]。

但这种种类繁多、成分复杂的特性，对筛选技术提

出了更高要求。而高通量筛选技术凭借微量、高效、

大批量筛选等优势，在中草药活性成分筛选领域的

应用日益广泛[3]。本文旨在系统综述 HTS 技术的概

念、研究流程、分类及其在中草药活性成分研究中

的应用，重点分析不同类型 HTS 技术的特点及常用

研究模型的适配场景，并分析该技术在中草药活性

成分筛选中的优势与不足，以期为 HTS 技术在中草

药活性成分筛选中的应用研究提供参考依据。 

1  高通量筛选技术的概念、研究流程和基本要求 

高通量筛选技术是指以药物作用的分子靶点

（如酶、受体、离子通道）[10-12]、正常和病理细胞

模型与模式动物疾病模型等为基础[13-14]，以微孔

板形式作为实验工具载体，通过自动化操作系统

开展试验过程，并以灵敏快速的检测仪器采集实

验结果数据，通过对数据的分析实现从数以万计

样品中筛选出目标样本的高通量检测和分析技术

体系。高通量筛选技术具有特异、高效、准确、

快速的特点，近年来已在药物筛选和生物制品开

发领域广泛应用。高通量筛选技术的研究步骤主

要包括候选药物、活性成分样品库的选择和建立，

分子、细胞及动物水平相关模型的构建，以及采

用高效自动的操作系统进行快速、高灵敏度的检

测和运用先进的计算技术进行检测数据的分析和

挖掘（图 1）。 

 

图 1  高通量筛选研究流程示意图 

Fig. 1  Overview of high-throughput screening research 

活性成分库建立 各水平模型构建 高通量筛选检测 数据分析和挖掘 
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高通量筛选技术为确保实验的准确性和可靠

性，需满足一系列基本特性。特异性（specificity）

要求筛选体系仅对目标药物或生物活性物质产生

响应，避免因非特异性结合导致的假阳性干扰，确

保候选药物精准定位；灵敏性（（sensitivity）决定了

模型能否在药物微量作用的条件下，及时且准确地

检测到药物对生物系统产生的微小变化，因此，在

设计中需优化高灵敏度检测方法以捕捉药物作用

的细微信号；稳定性（（stability）是实验数据可靠的

重要保障，强调从体外实验到动物模型全流程结果

的重复性和一致性，以保证不同时间、不同批次的

筛选数据可靠；可操作性（（operability）通过微型化

载体与自动化技术融合，简化操作流程并提高效

率，便于大规模开展药物筛选工作 [5]；标准化

（（standardization）贯穿模型构建全流程，从靶点筛

选、模型系统构建到实验操作规范，都需要遵循统

一技术标准，以保障不同实验室研究数据的可比

性，为药物研发提供标准化技术支撑。 

2  高通量筛选技术的分类 

高通量筛选技术基于模型可分为分子水平、细胞

水平及动物水平 3 大类，各水平包含不同的类型。分

子水平的筛选模型根据生物分子类型主要分为受体、

酶以及离子通道筛选模型[15-17]。细胞水平筛选模型根

据模型构建目的及应用场景不同，主要分为正常细胞

模型和病理细胞模型[18]。动物水平筛选模型根据是否

有脊椎，主要分为脊椎动物（斑马鱼）、无脊椎动物

（线虫、果蝇）模型。各分类水平的优缺点，所用检测

技术手段和应用场景总结如下（表 1）。 

2.1  分子水平筛选 

分子水平 HTS 主要以酶、受体、离子通道等生

物大分子为明确靶点，借助自动化系统并行开展大

规模实验，该系统整合计算机及操作软件、自动化

加样设备、反应体系控制处理设备、样品存放转运

装置及结果检测仪器等核心模块[5]，综合运用生物

表 1  不同水平和类型高通量筛选技术的特点及应用场景 

Table 1  Characteristics and application scenarios of high-throughput screening technologies at different levels and types 

筛选水平 具体类型 优点 缺点 检测技术手段 应用场景 文献 

分子水平 酶靶点 靶点明确，特异性高；可解析结

合机制；成本低、通量高 

难模拟多靶点协同；无法反映

代谢影响；对变构药物敏感

性欠佳等 

比色法、荧光法、质谱

法等 

代谢相关疾病药物筛

选（如降糖药、调

脂药）、抗炎药物

筛选等 

19-20 

受体靶点 可同步评估亲和力与信号转导效

应；适用于多类受体；部分无

需标记 

忽略受体异聚化及通路交叉；

放射性方法有隐患；报告基

因法响应慢等 

放射性配体结合、荧光

共振能量转移、报告

基因检测、高内涵成

像技术等 

神经系统、内分泌及

免疫系统药物筛选

等 

21-22 

离子通道 

靶点 

关联细胞电生理功能，与生理活

性相关；部分荧光法通量高 

自动化膜片钳耗材昂贵；优质

放射性标记配体有限等 

放射性配体结合、离子

通量测定法、荧光检

测法、APC等 

 

心血管疾病及神经系

统疾病药物筛选等 

23-24 

细胞水平 正常细胞 

模型 

构建简便、稳定性高，反映对正

常细胞的影响 

部分正常细胞体外培养难度高、

增殖速度慢，单一细胞类型

培养，缺乏多细胞协同及系

统级调控模拟 

报告基因检测、MTT法、

流式细胞术等 

细胞毒性检测、药物

对正常组织细胞影

响评估 

25-27 

病理细胞 

模型 

模拟疾病关键过程，与临床相关

性强 

构建复杂、部分模型稳定性欠

佳且成本较高等 

报告基因检测、荧光共

振能量转移、高内涵

成像技术等 

癌症、心血管疾病等

病理组织细胞的影

响评估 

28-29 

动物水平 斑马鱼 微型化筛选，高通量；繁育高效、 

成本低，胚胎透明，支持可

视化；与人类基因同源性达

87%，临床预测价值高；皮

肤渗透性强，操作简单 

部分生理结构与人类差异较大；

对部分药物的代谢途径与人

类不同，可利用的突变株数

量尚较有限等 

荧光标记追踪、行为学

分析、组织切片观察

等 

药物毒性筛选、药物

致畸性检测、心脑

血管和神经系统药

物筛选等 

30-33 

线虫 可以在微孔板中进行大规模培养

和筛选。具有透明、易观察、

控制精确、灵活集成和自动化 

缺乏适应性免疫系统及典型炎

症反应 

自动化液体处理技术、

微流控自动化、荧光

检测法等 

药物毒性筛选、神经

退行性疾病、代谢

性疾病等 

34-36 

果蝇 在进化层面与哺乳动物更为接近 与人类在神经结构及行为模式

上存在显著差异，不适于液

态培养 

比色法、行为学分析、

荧光检测法、等温滴

定量热法等 

神经系统疾病、泌尿

系统疾病等 

37-39 
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化学技术与生物物理技术，检测化合物与靶点的结

合、抑制或激活作用[40]。酶靶点检测以催化活性为

核心，侧重生物化学技术[如荧光共振能量转移

（（fluorescence resonance energy transfer，FRET）、荧

光偏振（（fluorescence polarization，FP）]与生物物理

技术[如表面等离子体共振（ surface plasmon 

resonance，SPR）、等温滴定量热法（isothermal 

titration calorimetry，ITC）]的联用[41]，通过底物转

化率或构象变化评估活性变化；受体靶点检测强调

配体结合与信号转导的双重验证，采用生物化学技

术（（如放射性配体结合）同步监测结合亲和力与第

二信使动态[21-22]；离子通道检测则依赖膜片钳、钙成

像等生物化学技术，与荧光淬灭法等生物物理技术联

用，实现通道活性与离子转运的同步监测[42-44]。这类

筛选模型凭借明确的药物作用靶点，展现出优异的

特异性与准确性，通过该方法进行筛选，能够直接

获取药物作用机制的相关信息[5]。但因该方法聚焦

单一靶点，难以模拟体内多靶点协同作用的复杂场

景，且无法反映药物经体内代谢后活性的变化，上

述局限性可能影响筛选结果的全面性。 

2.2  细胞水平筛选 

细胞水平 HTS 以完整细胞为研究对象，系统

评估药物对细胞表型（如增殖、凋亡、迁移[45-46]）

及功能（如信号通路调控、细胞器功能[47]）的影

响。其 HTS 检测主要借助荧光探针、液相色谱-质

谱联用（liquid chromatography-mass spectrometry，

LC-MS）、报告基因检测法等高灵敏检测手段及

自动化系统（含自动化成像系统）[48-50]。根据模

型构建目的及应用场景，细胞水平筛选模型分为

正常细胞模型和病理细胞模型。其中，正常细胞

模型以正常组织来源的细胞（如正常细胞系、原

代正常细胞）为基础构建，用于评估化合物对生

理状态下细胞生长、功能及形态的影响，该模型

构建简便、稳定性高，能直接反映化合物对正常

状态细胞的潜在影响，但无法模拟疾病状态及微

环境。病理细胞模型基于特定病理过程构建，用

于模拟疾病环节并评估化合物的干预效果，可针

对性模拟疾病关键过程，筛选结果与临床治疗相

关性更强，但构建复杂、部分模型稳定性欠佳且

成本较高。该技术相比动物实验更经济、重复性

强、周期短，同时通过人体细胞或细胞系的体外

通路测定，可减少并替代昂贵的体内实验，提升

效率并降低动物使用量。但其局限性也不容忽视，

体外实验所反映的疗效无法完全等同于体内真实

情况，仅能作为体内实验的验证手段[51]。 

2.3  动物水平筛选 

动物水平 HTS 是以动物整体为观察对象，通

过整合机体各系统的相互作用，系统评估药物的整

体效应，进而验证其药理作用及药用价值。其检测

手段包括荧光标记追踪、行为监测、生理指标测量

等[52]。目前，应用较广泛的模式动物有斑马鱼 Danio 

rerio Hamilton. 、秀丽隐杆线虫 Caenorhabditis 

elegans（ Maupas.及果蝇 Drosophila melanogaster（

Meigen.等[53]。与分子、细胞水平筛选相比，该模型

的核心优势在于更接近体内生理条件，能更真实地

反映药物对机体表型（（如活动强度、摄食量等）的

变化，可在一定程度上弥补细胞模型的局限[17]，但

同时也存在物种差异导致结果向人体转化受限的

问题，且因涉及活体动物，还面临突出的伦理争议。 

3  高通量筛选技术的应用 

3.1  分子水平药物筛选模型的应用 

3.1.1  基于酶的 HTS 模型  酶是分子水平药物筛

选的核心靶点之一，其活性异常与多种疾病密切相

关[54]。基于酶的 HTS 模型通过监测酶促反应中底

物消耗或产物生成的变化，可快速识别调控酶活性

的小分子（激活剂、抑制剂等），在疾病治疗药物

研发中应用广泛[55-56]。例如在抗新冠病毒药物研发

中，成功发现了基于天然产物、针对病毒复制关键

蛋白酶 Mpro 的抑制剂[57-58]。其中，闫干干等[58]通

过建立基于比色法的 Mpro 抑制剂 HTS 模型，以

TSAVLQ-pNA 为底物，检测 405 nm 处 pNA 水解产

物的吸光度变化，成功从天然产物库中筛选出 6 个

活性化合物。其中，白果新酸（GA13:0）表现出显

著的竞争性抑制活性，为开发新型抗病毒药物提供

了先导化合物。这种基于比色法的检测技术操作简

便、成本低且结果稳定性强，能够满足 HTS 模型可

操作性和稳定性的核心要求，不过，该方法对微量

成分的捕捉能力不足，在灵敏性上存在局限。因此，

在抗流感药物筛选中，丁一迪等[59]采用更为灵敏的

高分辨活性轮廓分析技术（high-resolution bioassay 

profiling，HRBP）构建了神经氨酸酶（neuraminidase，

NA）抑制剂筛选平台，以 4-MUNANA 荧光探针底

物检测 NA 酶解后释放的 4-MU 荧光信号，从 148

种中药提取物中筛选出对 NA 抑制达 92%的姜黄提

取物，并从姜黄提取物中筛选出 8 个具有 NA 抑制

作用的活性成分。通过质谱结构鉴定，明确其中 7
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个为姜黄素类化合物，经进一步体外活性测试与分

子对接实验证实，这些活性成分可通过阻断 NA 活

性发挥抗流感病毒作用。 

3.1.2  基于受体的 HTS 模型  受体功能异常或信

号转导紊乱与多种疾病密切相关，因此受体也是药

物研发的重要靶点。在糖尿病治疗领域，Qin 等[60]

团队开发了 GLP-1 受体激动剂筛选平台。该平台采

用 tGFP 标记的 GLP-1 受体细胞结合高内涵成像技

术，对 100 种中药提取物进行平行检测，通过定量

分析激动剂诱导的受体内吞及荧光斑形成过程直

观反映受体激活状态，快速锁定具有 GLP-1R 激动

剂活性的黄芪和三七，显著缩短了候选分子的初筛

周期。在自身免疫病领域，狼疮性肾炎（ lupus 

nephritis，LN）的发病机制与 Toll 样受体 7（toll-like 

receptor 7，TLR7）信号通路异常激活密切相关，赵

越等 [61]针对这一关键靶点，构建了基于 HEK-

Blue™ hTLR7 细胞系的 HTS 体系。该细胞系稳定

表达人 TLR7 基因及分泌型胚胎碱性磷酸酶

（secreted embryonic alkaline phosphatase，SEAP）报

告基因系统，当 TLR7 被特异性配体 R848 激活后，

通过 NF-κB 通路诱导 SEAP 表达，而 SEAP 水平变

化可直接反映抑制剂对 TLR7 活性的阻断效果，通

过 QUANTI-Blue 显色法检测 SEAP 水平可量化反

映 TLR7 活性。利用该体系从 142 种天然产物中筛

选出具有强效抑制 TLR7 异常活化的葫芦素 B，为

LN 治疗提供了潜在药物。上述研究证实了受体

HTS 技术解析中药多成分-受体相互作用的精准性，

凸显其在代谢病、自身免疫病等领域的关键作用。 

3.1.3  基于离子通道的 HTS 模型  离子通道是细

胞膜上的关键蛋白复合物，在维持细胞离子稳态和

信号转导中发挥重要作用[62]。其功能异常与多种疾

病相关，包括心血管疾病、神经系统疾病等。张耀

方[63]基于碘离子（I⁻）内流荧光淬灭原理，构建了

稳定转染囊性纤维化跨膜转导调节因子（cystic 

fibrosis transmembrane conductance regulator，CFTR）

及荧光蛋白的细胞筛选模型，从 500 种草药 40 000

种组分中精准筛选出白藜芦醇二聚体和白藜芦醇

四聚体，二者呈剂量相关性抑制野生型及突变型

CFTR 通道，且白藜芦醇二聚体抑制可逆、白藜芦

醇四聚体不可逆，体内实验显示其可抑制小鼠小肠

液体分泌，为囊性纤维化等相关疾病提供了新型抑

制剂及方法学参考。类似的，针对 CFTR 通道的筛

选，Luan 等[64]建立了基于荧光淬灭的细胞 HTS 系

统，通过监测 YFP-H148Q 荧光蛋白对碘离子内流

的淬灭效应，从 3.4 万个中药提取物中鉴定出冬凌

草 Rabdosia rubescens 有效成分冬凌草甲 素

（oridonin），该成分可剂量相关性不可逆抑制 CFTR

通道介导的氯离子转运，在小鼠闭环模型中，冬凌

草甲素显著减少霍乱毒素诱导的肠道液体分泌。这

一结果表明，冬凌草甲素可能是开发霍乱毒素诱发

分泌性腹泻治疗新药的良好候选化合物，同时也进

一步验证了其对 CFTR 通道的调控活性。上述研究

均借助 HTS 技术靶向 CFTR 通道开展筛选，精准获

得调控该通道的中药活性成分，为相关疾病研究及

药物开发提供了有效物质与实验依据。 

3.2  细胞水平药物筛选模型的应用 

3.2.1  基于正常细胞的 HTS 模型  正常细胞 HTS

模型以非疾病状态细胞为筛选载体，保留了细胞固

有的生理特征、代谢途径及功能表型，可直接反映

化合物对正常细胞生长状态、功能活性及生理过程

的潜在影响，是评估化合物调节效应的重要工具。

Sherman 等[27]通过建立诱导多能干细胞（hiPSC）分

化神经元的 HTS 模型，借助高内涵成像技术定量分

析神经元突起形态参数，从 4 421 种生物活性小分

子中筛选出包括长链饱和脂肪酸在内的一系列能

够调节轴突生长的天然产物，为神经再生研究提供

了新的方向。针对全球肥胖及相关代谢性疾病的治

疗需求，Hsu 等[65]利用 3T3-L1 前脂肪细胞作为模

型，通过转染带有 galectin-12 启动子的荧光素酶报

告基因质粒构建细胞 HTS 平台，利用荧光素酶报告

基因检测法从 105 种传统中草药中筛选出玉米须提

取物及其活性成分 β-谷甾醇，二者可显著抑制

galectin-12 启动子活性并下调其基因表达。作为天

然产物，β-谷甾醇具有低毒、无残留、不易产生耐

药性等优势。目前，β-谷甾醇在细胞层面的安全性

已得到初步验证，但在肥胖及相关疾病的具体活性

仍需进一步研究[66]。 

3.2.2  基于病理细胞的 HTS 模型  病理细胞 HTS

模型通过模拟疾病微环境，为中药活性成分的发现

提供了重要技术平台。根据疾病类型，这些模型主

要分为 3 类：癌细胞系模型、退行性疾病细胞模型

以及心脑血管疾病模型[67-68]。Chen 等[29]建立了创新

的双指标筛选抗胰腺癌药物平台，通过整合MTT法

（检测细胞代谢活性）和 LDH 释放法（评估细胞膜

完整性），针对胰腺癌细胞系筛选出 3 000 余种植

物提取物，最终鉴定出 29 种可抑制胰腺癌细胞活
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性和增殖的提取物，其中，从紫金牛中分离的 4-羟

基-2-甲氧基-6-十三烷基苯乙酸在胰腺癌细胞增殖

抑制和凋亡诱导中活性最强，成为最具潜力的候选

分子。在骨关节疾病领域，Han 等[30]以软骨细胞为

研究对象，用叔丁基过氧化氢诱导建立氧化应激损

伤模型，模拟骨关节炎中活性氧（reactive oxygen 

species，ROS）积累导致的软骨细胞损伤。研究从

天然产物库中的 600 多种药物中，通过 CCK8 法按

拯救率排序，初步筛选出 10 种潜在活性化合物，经

过进一步的氧化应激清除能力验证，证实没食子酸

乙酯的 ROS 清除能力最强，是对抗氧化应激诱导

细胞死亡的有效药物。上述模型精准模拟疾病特

征，有助于针对特定疾病的中药活性成分进行高效

筛选并解析其疾病特异性作用机制。 

3.3  动物水平药物筛选模型的应用 

3.3.1  基于斑马鱼的 HTS 模型  斑马鱼作为脊椎

动物，是研究人类疾病的经典模式动物[69]，近年来

被广泛用于疾病模型构建、药物活性筛选及安全性

评价[70]。秦帅等[71]创新性地建立转基因斑马鱼急性

炎症模型（Zlyz-EGFP），通过荧光显微技术动态观

察巨噬细胞迁移，对 296 种中药乙醇提取物进行筛

选，成功鉴定出血人参和飞龙掌血提取物，该提取

物通过有效抑制巨噬细胞向炎症部位的趋化聚集

发挥抗炎作用。后续研究证实，飞龙掌血提取物可

减少非选择性抑制引发的胃肠道副作用，兼具抗炎

与抗感染潜力，药用前景明确，目前该成果处于临

床前研究阶段，需进一步通过体内实验验证药效与

安全性[72]。此外，张瑛毓[73]通过氧嗪酸钾和黄嘌呤

钠盐联合诱导建立了斑马鱼急性高尿酸血症模型，

并结合体外黄嘌呤氧化酶（xanthine oxidase，XOD）

活性抑制检测，对 20 种食药材的降尿酸功效进行

筛选，发现其中有 8 种在 400 μg/mL 时对 XOD 的

抑制率超过 50%，随后用该模型验证这 8 种粗提物

体内活性，结果显示除败酱草和决明子以外，其余

6 种降尿酸效果与浓度正相关，与体外 XOD 活性

抑制的实验结果一致。上述研究表明，基于斑马鱼

的 HTS 模型通过构建疾病模拟体系，实现了对中药

活性成分的高效筛选与体内活性验证，为中草药活

性成分的精准挖掘提供了可靠的动物水平技术支

撑。 

3.3.2  基于线虫的 HTS 模型  秀丽隐杆线虫作为

经典的多细胞真核模式生物，凭借结构简单、操作

便捷的生物学特征，以及遗传学背景清晰等独特优

势，长期以来被广泛应用于细胞凋亡、衰老调控及

神经发育等基础生物学机制的研究，随着大规模筛

选技术平台的不断发展，逐步成为 HTS 的重要模

型，为生命科学领域的诸多突破性进展提供了关键

支撑[74]。方金阳[75]基于线虫模型的荧光标记特性，

采用高内涵成像技术验证线粒体 H2O2和 ROS 线虫

模型（模拟氧化损伤），对 591 种天然小分子化合

物进行筛选，发现盐酸小檗碱、表雄酮等化合物可

通过抑制线粒体 H2O2发挥抗衰老作用，而白杨素、

维生素 B2、莲心碱高氯酸盐可有效抑制线粒体 ROS

产生，同时，基于线虫 COL-12 胶原蛋白分泌模型，

鉴定出丹参素、槲皮素等 6 种促进胶原分泌的活性

成分。Wang 等[76]则展示了线虫模型在药物作用机

制解析方面的独特优势。通过建立线虫脂肪积累模

型并结合 RNAi 基因沉默技术，从 350 种天然产物

中筛选出獐牙菜苷，阐明其通过调控 kat-1 基因表

达发挥降脂作用的分子机制。这些研究表明，秀丽

隐杆线虫用于 HTS 平台精准筛选与机制解析，可快

速评估中药活性成分在抗衰老、促胶原分泌、降脂

等方面的潜在治疗效果，为发掘不同活性成分的机

体作用功效提供了可靠研究平台。 

4  高通量筛选技术的局限性与展望 

HTS 技术已成为中草药活性成分研究的重要

技术手段，然而，HTS 技术在适配中草药研究时仍

面临多重挑战，一是单一物质靶向筛选易遗漏中药

多成分协同作用的有效成分；二是体外模型难以完

全复刻体内生理微环境；三是动物模型因物种差异

制约结果向临床转化。此外，检测层面也存在一定

的局限性，包括中草药复杂成分与荧光探针等的非

特异性结合易引发信号干扰，比色法等传统手段对

微量成分的捕捉灵敏度存在欠缺等。在模型体系构

建上，部分病理细胞模型构建复杂且稳定性不足，

正常细胞体外培养存在增殖缓慢等问题。 

HTS 技术因其高效性在未来中草药活性研究

中将继续发挥重要的支撑作用，针对以上存在的问

题和局限性也将不断完善和提高，使其更加精准高

效地应用于中草药活性成分研究和开发中。未来将

开发多靶点协同筛选模型以适配中药多成分作用

特点、优化细胞培养体系提升模型稳定性与增殖效

率。此外，将开发高分辨活性检测技术减少信号干

扰，强化微量成分识别能力，并将探索斑马鱼、线

虫等模式生物的体内外模型联用，以及类器官、芯

片动物等新兴替代技术的使用。最终实现 HTS 技术
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对中草药复杂体系的精准适配，为活性成分挖掘、

作用机制解析及创新药物研发提供更坚实的技术

支撑。 
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