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摘要:唇形科香茶菜属植物香茶菜(Isodon
 

amethystoides(Benth.)Hara)为我国传统民间药用植

物,在我国南部及中部省区广泛分布,其茎、叶及根茎入药,具有清热利湿、活血散瘀、解毒消肿之

效,民间多用于咽喉肿痛、关节痹痛、跌打损伤、毒蛇咬伤等病症的治疗,以其根茎入药的胃复春胶

囊已获批用于胃癌癌前病变的临床治疗,药用价值突出。现代研究表明,香茶菜含有二萜、三萜、
甾醇、倍半萜、木脂素、脂肪酸等多种类型化学成分,其中二萜类成分作为其核心特征活性物质,因
骨架类型多样、新颖结构颇多,且具有显著的抗肿瘤、抗炎、抗菌抗病毒、免疫调节等药理活性,受
到广大学者的高度关注。本文系统综述了香茶菜化学成分与药理活性的研究进展,旨在为该药用

植物在医药健康领域的后续深度开发与合理利用提供科学参考。
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1 引言

香茶菜属(Isodon)在分类上属于唇形科,全球

约有150种,我国产90余种,其中20余种为民间常

用药用植物,种质资源丰富。该属在西南中国干谷

地区经历了上新世以来的快速辐射,其演化与从湿

润区向干谷的生态位转移及灌木生长型的出现密

切相关,干旱相关因素是驱动其物种丰富度分布的

关键生态因子[1]。值得注意的是,该植物是二萜类

化合物的
 

“天然宝库”,目前已从中分离鉴定出超过
 

1500
 

个 二 萜 化 合 物。香 茶 菜(Isodon
 

amethys-
toides(Benth.)Hara)为唇形科的多年生草本植物,
别名有王枣子、蛇总管、山薄荷、蛇通管、小叶蛇总

管、母猪花头、盘龙七等,主要分布于中国南部和中

部地区,包括贵州、广东、广西、浙江和福建等省

份[2,3]。香茶菜的茎、叶及根茎被用作民间药物,具
有清热利湿、活血散瘀及解热消肿之功效,用于治

疗咽喉肿痛,关节痹痛,闭经,乳痈,跌打损伤及毒

蛇咬伤[2]。其主要活性成分为二萜类及三萜类化合

物,具有较强的抗菌、抗病毒、抗肿瘤及抗炎活性等

药理活性[4]。临床应用方面,以香茶菜根茎入药的

胃复春胶囊已获中国食品药品监督管理局批准用

于治疗胃癌癌前病变[5]。本文将香茶菜化学成分、
药理活性研究进行综述,为进一步开发利用该植物

提供科学依据。

2 化学成分研究

香茶菜的化学成分类型丰富,已报道的活性成

分主要涵盖二萜类、三萜类、甾醇类、倍半萜类、木
脂素类及脂肪酸类等,本文将按照上述化学结构类

型对其研究进展进行系统阐述(图1和表1)。
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图1 香茶菜的化学成分的结构图

Fig.1 The
 

chemical
 

structures
 

from
 

I.amethystoides

表1 香茶菜中化合物的信息表

Table
 

1 Information
 

table
 

of
 

compounds
 

in
 

I.amethystoides

序号 化合物类型 名称 分子式 参考文献

1 贝壳杉烷型二萜 wangzaozitone
 

A C22H32O5 6

2 wangzaozitone
 

B C22H32O5 6

3 wangzaozitone
 

C C22H34O5 6

33彭瑶
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续表  

序号 化合物类型 名称 分子式 参考文献

4 蓝萼乙素 C22H30O5 6

5 蓝萼丁素 C22H30O5 6

6 蓝萼甲素 C20H28O4 6

7 ent-7α-hydroxy-14β-acetoxykaur-16-en-15-one C22H32O4 6

8 ent-7α-acetoxy-14β-hydroxykaur-16-en-15-one C22H32O4 6

9 ent-7α,14β-dihydroxykaur-16-en-15-one C20H28O4 6

10 umbrosin
 

A C20H30O4 7

11 umbrosin
 

B C20H28O4 7

12 14-acetyl-umbrosin
 

B C22H30O5 7

13 rabdosinatol C20H30O4 8

14 王枣子甲素 C20H30O4 9

15 王枣子乙素 C20H28O4 9

16 wangzaozin
 

C C22H30O5 9

17 amethystoidin
 

A C22H32O4 3

18 amethystoidin
 

B C22H30O4 3

19 amethystoidin
 

C C22H34O4 3

20 eubotriol C20H32O3 3

21 3α,7α,15β-trihydroxy-ent-kaur-16-ene C20H32O3 3

22 6-贝壳杉烯-3,15-二酮 C20H28O2 3

23 松香烷型二萜 8,9-dihydroxy-abieten-13-en-20-oic
 

acid C20H32O4 10

24 lophanic
 

acid C20H32O3 10

25 rubesanilide
 

D C20H30O3 10

26 abietamethinol
 

A C20H30O4 11

27 abietamethinol
 

B C20H30O4 11

28 abietamethinol
 

C C20H32O4 11

29 abietamethinol
 

D C20H32O5 11

30 abietamethinol
 

E C20H30O4 11

31 abietamethinol
 

F C20H30O4 11

32 abietamethinol
 

G C20H30O4 11

33 amethystoidin
 

D C20H32O3 3

34 amethystoidin
 

E C20H28O3 3

35 柳杉酚 C20H28O2 3

36 19-hydroxyferruginol C20H30O2 3

37 sugikurojin
 

A C20H28O2 3

38 花柏酚 C20H30O2 3

39 12-methoxy-dehydro-abietic
 

acid C21H30O3 3

40 异海松烷型二萜 isoamethinol
 

A C20H30O2 13
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续表  

序号 化合物类型 名称 分子式 参考文献

41 isoamethinol
 

B C20H28O 13

42 isoamethinol
 

C C20H30O2 13

43 isoamethinol
 

D C21H34O3 13

44 isoamethinol
 

E C21H32O3 13

45 fladin
 

A C20H30O3 14

46 3,4-secoisopimara-4(18),7,15-triene-3-oic
 

acid C20H30O2 14

47 3,4-secoisopimara-4(18),7,15-triene-3-oic
 

acid
 

methylester C21H32O2 14

48 isopimara-7,15-dien-3-one C20H30O 14

49 isopimara-7,15-dien-3β-ol C20H32O 14

50 sempervirane型二萜 amethystoidin
 

F C20H26O2 3

51 7-keto-sempervirol C20H28O2 3

52 3β-hydroxysempervirol C20H30O2 3

53 trogopteroid
 

F C20H30O2 3

54 18-hydroxysempervirol C20H30O2 3

55 inumakiol
 

B C20H28O3 3

56 C20-降二萜 abietamethinol
 

H C19H28O3 15

57 abietamethinol
 

I C19H32O3 15

58 abietamethinol
 

J C19H28O2 15

59 amethane型二萜 amethinol
 

A C20H32O5 16

60 齐墩果烷型三萜 脱氢山楂酸 C30H46O4 3

61 山楂酸 C30H48O4 3

62 3-表山楂酸 C30H48O4 3

63 2α,3β-dihydroxyolean-13(18)-en-28-oic
 

acid C30H48O4 3

64 3-O-反式对香豆酰基山楂酸 C39H54O6 3

65 桉叶醇酸 C40H56O7 3

66 齐墩果酸 C30H48O3 14

67 乌苏烷型三萜 熊果酸 C30H48O3 14

68 2α,3α-二羟基熊果酸 C30H48O4 17

69 amethystoidesic
 

acid C30H42O5 3

70 3β-O-trans-feruloyl-2α-hydroxyurs-12-en-28-oic
 

acid C39H54O6 3

71 alpinic
 

acid C34H52O6 3

72 山香二烯酸 C30H46O4 3

73 maquatic
 

acid C30H48O4 3

74 甾醇 β-谷甾醇 C29H50O 14

75 豆甾醇 C29H48O 14

76 7α-羟基谷甾醇 C29H52O2 14

77 倍半萜 alpiniol C15H26O2 14

53彭瑶
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续表  

序号 化合物类型 名称 分子式 参考文献

78 (-)-clovane-2,9-diol C15H24O2 14

79 guamethinol
 

A C15H24O2 15

80 酯类 邻苯二甲酸二丁酯 C16H22O4 14

81 木脂素 芝麻素 C20H28O6 14

82 paulownin
 

acetate C22H20O8 14

83 脂肪酸 棕榈酸 C16H32O2 7

84 十七烷酸乙酯 C19H38O2 9

85 desmosic
 

acid C33H66O 9

2.1 二萜类化合物

二萜类是香茶菜中含量最高、研究最深入的特

征性活性成分,主要结构类型包括对映-贝壳杉烷

型、松香烷型、异海松烷型二萜等,其中对映-贝壳杉

烷型二萜是香茶菜的核心特征成分。香茶菜属二

萜的核心骨架以对映-贝壳杉烷型为主,其结构特征

为四环体系(ABCD环),其中A环为六元环,B/C/D
环形成刚性笼状结构,C环常带有含氧官能团(如羰

基、羟基)。迄今为止,已从该物种中分离鉴定出22
个对映-贝壳杉烷型二萜类化合物,代表性成分包括

蓝萼甲素、蓝萼乙素、蓝萼丁素、umbrosin
 

A、um-
brosin

 

B、王枣子甲素、王枣子乙素等[6-9]。近期,

Wu等[6]从香茶菜地上部分分离得到3个新颖的对

映-贝壳杉烷型二萜类化合物,首次明确了该3个化

合物可通过分子内SN2反应发生乙酰基迁移的自

发互变异构现象,发现部分化合物可在氘代氯仿中

发生酯水解反应,同时系统阐明了该互变异构的反

应机制、温度敏感性及热力学自发特征,为此类二

萜化合物的分离纯化、质量控制及后续生物活性研

究提供了关键的理论依据与结构参考。此外,松香

烷型二萜是三环骨架,A/B、B/C环均为反式稠合,
母核保留C-4位偕二甲基、C-10位甲基及C-13位

异丙基4个特征性甲基取代。该类成分氧化程度普

遍较高,羟基、酮基等取代基多分布于 A、C环。目

前已从香茶菜中报道了
 

17
 

个松香烷型二萜类化合

物(23-39)[3,10,11];其中
 

Zhou
 

等[10]从香茶菜枝叶中

分离鉴定了
 

7
 

个全新的松香烷型二萜
 

abietamethi-
nols

 

A-G。从生物合成途径与相对构型分析,异海

松烷型二萜被认为是贝壳杉烷型二萜的生物合成

前体[12],尽管该结构类型的二萜在香茶菜属植物中

报道较少,目前已从香茶菜中鉴定得到10
 

个异海松

烷型二萜类化合物(40-49)[13,14]。此外,香茶菜中还

分离得到
 

6
 

个
 

sempervirane
 

型二萜[3]、3
 

个
 

C20-降
二萜类化合物[15],以及

 

1
 

个
 

amethane
 

型二萜[16]。

2.2 三萜类化合物

Ren等[2]采用现代色谱分离技术,从香茶菜根

茎中分离鉴定得到
 

1
 

个具有全新
 

5/6/6/6
 

四环骨

架的乌苏烷型三萜
 

amethystoidesic
 

acid,同时获得
 

10个首次从该物种中分离得到的已知三萜类化合

物。邹娟和Zhao等[14,17]
 

采用多种柱色谱分离技

术,从荔波产香茶菜中分离得到的三萜类化合物主

要包括熊果酸、2α,3α-二羟基熊果酸、齐墩果酸。目

前,从香茶菜中发现的三萜类化合物以齐墩果烷型

和乌苏烷型五环三萜为主。此外,该植物中还分离

得到β-谷甾醇、豆甾醇、7α-羟基谷甾醇等甾醇类成

分[14],已有研究证实植物甾醇具有良好的降胆固醇

活性[18]。

2.3 其他化合物

除上述结构类型外,从香茶菜中还分离鉴定出

多种其他类型的化学成分[7,9,14,15],包括3个倍半萜

类化合物(77-79)、1个酯类化合物(80)、2个木脂素

类化合物(81-82)及3个脂肪酸类化合物(83-85)。

3 药理学研究

3.1 抗肿瘤活性

王枣子甲素(14)对人慢性髓系白血病细胞
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K562、人肝癌细胞HepG2、人肝癌细胞Bel-7402及

人卵巢癌细胞 HO-8910
 

均具有显著的体外细胞毒

性[19,20]。该化合物在低于4.0μM 的浓度下即可显

著抑制SGC-7901细胞的增殖,当浓度高于8.0μM
时,可对肿瘤细胞产生致死性效应[21]。机制研究显

示,化合物14可通过激活细胞外调节蛋白激酶

ERK信号通路,促进 MAP4与keratin
 

8的磷酸化;
而ERK通路的激活可显著增强微管(MT)与角蛋

白纤维(KF)的动力学活性,破坏细胞骨架的动态平

衡,进而抑制肺癌细胞A549的迁移能力[22]。此外,
药理研究证实,化合物14可通过诱导肿瘤细胞发生

G2/M 期 细 胞 周 期 阻 滞,发 挥 显 著 的 抗 增 殖 作

用[23];另有研究发现,0.8~2.0μM 的化合物14可

有效抑制人宫颈癌细胞 HeLa增殖,诱导细胞发生

G1期周期阻滞,并引发细胞形态的显著改变[24]。
除化合物14外,香茶菜中其他萜类成分同样具

有明确 的 抗 肿 瘤 活 性。其 中,isoamethinol
 

D 对

HeLa细胞与A549细胞均表现出细胞毒性,其IC50
值分别为27.21和21.47μM

[13];对映贝壳杉烷型二

萜22对 MDA-MB-231和A549细胞具有选择性细

胞毒性,为香茶菜萜类成分的抗炎及抗肿瘤药理研

究提供了新的物质基础与实验支撑[3]。

3.2 抗炎活性

炎症是机体针对病原体感染、外源异物及促炎

刺激启动的固有免疫应答,是机体重要的生理性防

御机制。现有研究表明,多数具有清热功效的中草

药均具有抗炎活性,且可通过多条信号通路发挥作

用,这一特点与其多成分、多靶点的作用模式密切

相关,其中的活性单体成分有望被开发为新型抗炎

药物[25]。Ren
 

等[3]从香茶菜中分离得到的部分松

香烷型 二 萜 类 成 分,可 显 著 抑 制 脂 多 糖 诱 导 的
 

RAW264.7
 

巨噬细胞中NO的释放,其抗炎活性与

下调iNOS的蛋白表达水平直接相关。此外,王
等[26]

 

对胃复春胶囊(WFC)治疗慢性萎缩性胃炎

(CAG)的成分和作用机制的研究发现主药香茶菜

的抗炎活性成分以蓝萼乙素、冬凌草甲素等37种对

映-贝壳杉烷类二萜为核心,同时迷迭香酸甲酯、蓟
黄素等酚酸及黄酮类成分也构成其重要的抗炎物

质基础。其抗炎成分主要作用于PLA2G1B、IL-6、

TNF-α 等核心靶点,通过协同调控JAK-STAT、

MAPK、NF-κB等经典炎症通路、花生四烯酸与甘

油磷脂代谢通路及细胞凋亡增殖通路,发挥抗炎及

胃黏膜保护作用。

3.3 抗菌活性

香茶菜中的松香烷型二萜类成分具有明确的

抑菌活性。其中,abietamethinols
 

C、D、J
 

对远缘链

球菌(Streptococcus
 

sobrinus)具有显著的生长抑制

作 用,三 者 在
 

148.6、141.9、174μM
 

浓 度 下,对

S.sobrinus的抑制率分别达
 

55.27%、63.23%和

71.9%;isoamethinol
 

D
 

与
 

abietamethinol
 

J
 

对变形

链球菌(S.mutans)同样具有抑菌效果,在149.48和

174μM浓度下,抑制率分别为42.1%和93.4%[11,15]。
此外,香茶菜叶的丙酮提取物也表现出广谱抗菌活

性,其对枯草芽孢杆菌(Bacillus
 

subtilis)与大肠杆

菌(Escherichia
 

coli)具有强效抑制作用,MIC分别

为
 

0.10和0.05mg/mL;同时,该提取物对稻瘟病

菌、菊池链格孢、梨轮纹病菌
 

3种农业高危害致病

真菌 同 样 具 有 优 异 的 抑 菌 活 性,MIC 范 围 为

0.5mg/mL~0.8mg/mL。上述结果表明,香茶菜

叶片可作为植物源抗菌物质的重要来源,在水稻稻

瘟病、梨树真菌性病害等农业病害防控领域具有潜

在的开发应用价值[27]。

3.4 其他药理作用

除上述核心药理活性外,香茶菜及其活性成分

还具有抗病毒、DNA损伤保护、免疫调节及抗氧化

等多种药理作用。抗病毒方面,abietamethinol
 

D、

abietamethinol
 

J与guamethinol
 

A对禽流感病毒

(AIV)和水疱性口炎病毒(VSV)均具有良好的抑制

效果,在25μM浓度下,对两种病毒的抑制率分别为

46.5%~95.7%和46.5%~76.6%[11,15]。DNA损

伤保护方面,王枣子甲素对50μM
 

H2O2 诱导的人

外周血单个核细胞DNA损伤,具有浓度依赖性的

保护作用[28]。免疫调节方面,amethinol
 

A可拮抗

与人类自身免疫性疾病发生发展密切相关的关键

转录调控因子RORγt,是一种潜在的
 

RORγt
 

抑制

剂[16]。抗氧化方面,香茶菜丙酮提取物具有强效的
 

DPPH自由基清除活性,其活性与阳性对照药维生

素
 

C
 

相当[27]。
香茶菜的临床研究仍处于初步阶段,主要来源
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于其作为核心成分的中药复方制剂,单药及提取物

研究相对匮乏。其临床应用以消化系统疾病为核

心,作为“胃复春”的主药之一,已广泛用于慢性萎

缩性胃炎、胃癌前病变等慢性胃病治疗。多项 Meta
分析证实,含香茶菜的胃复春制剂在改善胃黏膜病

理变化、降低幽门螺杆菌感染率、缓解临床症状方

面优于单纯西药,联合西药可进一步提升疗效。一

项临床试验(NCT03814629)表明,胃复春可显著改

善幽门螺杆菌阴性胃癌前病变患者的胃黏膜萎缩

和肠上皮化生,其机制与调节肠道菌群结构密切相

关[29]。然而存在单药疗效贡献难以明确、缺乏标准

化给药方案、临床转化滞后的问题。香茶菜在慢性

胃病治疗中展现出明确临床价值,其多靶点作用机

制为复杂疾病治疗提供了新思路。未来需开展高

质量单药临床试验,明确有效成分与标准化方案,

加快其潜在药理活性的临床转化。

4 结论与展望

香茶菜属是天然产物化学领域公认的二萜类

化合物“宝库”,也是世界上发现新二萜化合物最多

的植物类群之一,我国作为其全球分布中心,拥有

90余种丰富的药用资源,传统民间应用历史悠久。

系统研究表明,该属植物次生代谢产物类型多样,-
核心特征成分为对映-贝壳杉烷型、松香烷型等多骨

架二萜类化合物,同时含有三萜、甾醇、倍半萜等多

种化学成分;其活性成分及提取物具有显著的抗肿

瘤、抗炎、抗菌抗病毒、免疫调节等药理活性。新颖

二萜类的发现不仅是创新药研发的核心源头,还能

通过结构修饰优化获得更高效低毒的药物,为研

究生物体内复杂的信号通路提供了独特的化学探

针;可作为分子砌块构建多样化化合物库,显著提

升新药研发效率;此外,在农业植物源杀菌剂、工
业新材料及环境绿色工艺等领域均展现出广阔应

用前景。
尽管香茶菜属化学成分与生物合成研究已取

得显著进展,但其药用价值转化仍面临多重关键瓶

颈。药效与机制研究方面,绝大多数活性数据仅

基于体外实验,缺乏系统的体内动物模型验证,现
有体内研究与临床病理特征相似度低,量效关系

与安全窗不明确,体内作用靶点和信号通路研究

深度不足,即便是已临床应用的胃复春等复方,其
核心活性成分的关键作用机制仍未阐明。安全性

与成药性研究严重滞后,多数化合物仅完成初步

急性毒性试验,长期毒性、生殖毒性、器官毒性及

ADME特性数据普遍缺失,对映-贝壳杉烷类等高

氧化多环结构的口服生物利用度和代谢稳定性信

息尤为匮乏。此外,质量标准体系不完善,现有标

准仅依赖总二萜或单一成分定量,缺乏能区分基

原、产地的专属质量标志物;活性成分提取与化

学合成成本高、规模化生产难度大,加之知识产

权保护不足,严重制约了企业研发投入与产业化

进程。
基于基因组的天然产物挖掘技术为破解传统

分离方法效率低、易重复发现的瓶颈提供了全新路

径。该技术无需预设化学结构,可通过核心骨架

酶、抗性基因和系统进化三类挖掘方式,发现全新

骨架与高活性化合物,解析此前被忽视的次生代谢

途径。未来需整合多组学与合成生物学技术,深化

香茶菜药效物质基础与作用机制研究,解析关键二

萜的生物合成途径,构建工程化生产体系以解决规

模化制备难题;同时完善质量标准体系,加强种质

资源保护与民间用药经验传承,推动该药用植物资

源的高值化与可持续开发利用。
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WEI

 

Quanguo2,REN
 

Wenjing1,2,*

(1.State
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of
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Syndrome,The
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College,

Guangzhou
 

University
 

of
 

Chinese
 

Medicine,Guangzhou
 

510006,China;

2.Chinese
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Guangdong
 

Laboratory,Hengqin
 

519000,China)

Abstract:Isodon
 

amethystoides(Benth.)Hara,a
 

traditional
 

folk
 

medicinal
 

plant
 

of
 

the
 

genus
 

Isodon
 

in
 

the
 

Lamiaceae
 

family,is
 

widely
 

distributed
 

across
 

southern
 

and
 

central
 

China.Its
 

stems,leaves
 

and
 

rhizomes
 

are
 

used
 

medicinally,with
 

the
 

effects
 

of
 

clearing
 

heat
 

and
 

promoting
 

diuresis,invigorating
 

blood
 

circulation
 

to
 

resolve
 

stasis,detoxification
 

and
 

detumescence.It
 

is
 

traditionally
 

applied
 

in
 

folk
 

medicine
 

for
 

the
 

treat-
ment

 

of
 

sore
 

throat,wind-damp
 

arthralgia,traumatic
 

injuries,venomous
 

snake
 

bites
 

and
 

other
 

ailments.Notably,Weifuchun
 

Capsules,a
 

proprietary
 

Chinese
 

medicine
 

with
 

its
 

rhizome
 

as
 

the
 

key
 

medici-
nal

 

ingredient,has
 

been
 

approved
 

for
 

the
 

clinical
 

treatment
 

of
 

gastric
 

precancerous
 

lesions,fully
 

highlight-
ing

 

its
 

prominent
 

medicinal
 

value.Modern
 

phytochemical
 

studies
 

have
 

demonstrated
 

that
 

I.amethystoides
 

contains
 

a
 

diverse
 

array
 

of
 

chemical
 

components,including
 

diterpenoids,triterpenoids,sterols,sesquiterpe-
noids,lignans

 

and
 

fatty
 

acids.Among
 

them,diterpenoids,as
 

the
 

core
 

characteristic
 

active
 

constituents
 

of
 

this
 

plant,have
 

garnered
 

extensive
 

attention
 

from
 

the
 

academic
 

community.This
 

is
 

attributed
 

to
 

their
 

di-
verse

 

skeleton
 

types,abundant
 

novel
 

structures,and
 

remarkable
 

pharmacological
 

activities
 

covering
 

anti-
tumor,anti-inflammatory,antibacterial,antiviral

 

and
 

immunomodulatory
 

effects.Herein,we
 

systematically
 

review
 

the
 

research
 

advances
 

in
 

the
 

chemical
 

constituents
 

and
 

pharmacological
 

activities
 

of
 

I.amethystoides,aiming
 

to
 

provide
 

a
 

scientific
 

reference
 

for
 

the
 

further
 

in-depth
 

development
 

and
 

rational
 

utilization
 

of
 

this
 

medicinal
 

plant
 

in
 

the
 

pharmaceutical
 

and
 

healthcare
 

fields.
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constituents;diterpenoids;pharmacological
 

activities
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