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源于中药的 α-葡萄糖苷酶抑制剂研究进展
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摘要：糖尿病可引起心血管疾病、糖尿病肾病、神经系统疾病等多种并发症，给患者生活和社会经济带来沉重负担。α-葡
萄糖苷酶 (又称葡萄糖基转移酶) 负责将食物中的碳水化合物分解为葡萄糖，是防治糖尿病的一个关键靶点。临床上已有

α-葡萄糖苷酶抑制剂，如阿卡波糖，但其长期使用常伴有胃肠道不良反应和肝功能损伤。因此，迫切需要研发高效、低毒

的新型 α-葡萄糖苷酶抑制剂。中草药在长期的临床实践中具有良好的安全性。近年来国内外研究发现部分中草药提取物及

其成分可显著抑制 α-葡萄糖苷酶的活性，从而达到调节血糖和防治糖尿病的效果。基于上述背景，本研究聚焦于 α-葡萄糖

苷酶这一关键靶点，从 α-葡萄糖苷酶的结构功能出发，系统归纳总结了中药及其化学成分对 α-葡萄糖苷酶的抑制效应和机

制，还对该领域面临的挑战和未来降糖药物研发进行了展望。本文为源于中药的 α-葡萄糖苷酶抑制剂及降糖药物的研发提

供新思路。
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ABSTRACT: Diabetes  mellitus  can  lead  to  various  complications,  such  as  cardiovascular  disease,  diabetic  nephropathy,  and
nervous system disorders. These complications significantly burden patients’ quality of life and socioeconomic. α-Glucosidase, also
known as glucosyltransferase, is responsible for breaking down carbohydrates into glucose, rendering it a critical target for diabetes
prevention  and  treatment.  Although  clinical  α-glucosidase  inhibitors  like  acarbose  exist,  their  long-term  use  often  causes
gastrointestinal  side  effects  and  liver  damage.  Therefore,  there  is  an  urgent  need  for  new α-glucosidase  inhibitors  that  are  highly
effective  and  less  toxic.  Chinese  herbs  have  a  good  safety  record  in  long-term  clinical  practice.  Recent  studies  have  shown  that
certain extracts and components of Chinese herbs can effectively inhibit α-glucosidase activity, offering potential avenues for blood
sugar  regulation and diabetes  prevention and treatment.  This  review places  particular  emphasis  on the inhibition of α-glucosidase
and  provide  a  systematic  overview  of  the  inhibitory  effects  and  underlying  mechanisms  of  Chinese  herbs  and  their  chemical
components. It also discusses the challenges faced in this field and prospects for future research and development of hypoglycemic
drugs.  This  article  contributes to the provision of  new insights  for  the development of α-glucosidase inhibitors  and hypoglycemic
drugs from Chinese herbs.
KEYWORDS: diabetes; α-glucosidase; Chinese herbs; natural products; inhibitors

糖尿病是一种慢性代谢紊乱疾病，其特征是

由于体内胰岛素缺乏或无效使用所导致的血糖水

平升高[1]。近年来，随着人们生活水平的提高和现

代不健康的生活方式，全球糖尿病的发病率呈持
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续增长的趋势[2]。根据国际糖尿病联合会的数据，

2021年全球 20~79岁糖尿病患者数量已>5亿，预

计在 2045年上升至 7.8亿 [3]。其中，2型糖尿病

(type two diabetes mellitus，T2DM)是糖尿病流行

的主要形式，占据了>90%的病例[4]。此外，糖尿

病 可 能 引 发 多 种 并 发 症 ， 包 括 肾 脏 疾 病 、

神经系统疾病、心血管疾病、截肢和失明等[5-10]。

因此，维持正常血糖水平对于控制糖尿病相关并

发症的发生和发展至关重要[11]。对于 T2DM，可

通过使用药物或饮食刺激胰岛素的分泌、中断或

减缓饮食中淀粉的消化吸收，来达到控制血糖水

平的目的[12]。人体消化与吸收膳食淀粉的过程由

多种酶参与，包括 α-淀粉酶和 α-葡萄糖苷酶。其

中，α-葡萄糖苷酶 (又称葡萄糖基转移酶)是水解

消化道内寡糖的关键酶 [13]。国内外大量研究表

明，通过抑制 α-葡萄糖苷酶的活性可以延缓碳水

化合物的消化与吸收，这已成为改善餐后血糖异

常升高的主要治疗策略。

目前，已上市的 α-葡萄糖苷酶抑制剂包括阿

卡波糖、伏格列波糖和米格列醇。然而，这些药

物的长期使用常常伴随着一系列的不良反应，如

腹胀、腹泻、恶心等[14-15]。因此，研发高效且不良

反应小的新型 α-葡萄糖苷酶抑制剂对于糖尿病的

治疗具有重要意义。中医药在糖尿病治疗方面有

着悠久的历史，中草药的有效性和安全性通过千

年的应用实践得到了反复验证，早在两千多年前，

《黄帝内经》等中医典籍就记载了关于消渴症的

内容 [16]。近年来，国内外研究发现银杏、人参、

桑叶等多种中药提取物及其化学成分，如黄酮

类、生物碱、多糖、木脂素、多酚等，具有抑制

α-葡萄糖苷酶活性的潜力，从而调节血糖和防治糖

尿病[17]。本研究着重总结了近年来从中药天然成

分中发现的 α-葡萄糖苷酶抑制剂，并对其抑制效

应和抑制机制等进行系统归纳和总结。以期为药

物化学家从中药化学成分中寻找强效、安全的新型

α-葡萄糖苷酶抑制剂提供参考，同时也为中药及

其制品防治糖尿病等相关代谢性疾病提供新思路。 

1　α-葡萄糖苷酶的功能与抑制剂

α-葡萄糖苷酶是生物体内一种重要的酶，主要

分布于小肠细胞的刷状边缘。从空间结构上看

(PDB ID: 5NN8)，α-葡萄糖苷酶由三叶草型 P结构

域 (残基  81~136)，N-末端  β-Sheet结构域 (残基

137~358)，GH31(β/α)催化结构域 (残基 359~720)，
以及近端 (残基  721~820)和远端 (残基  821~952)
2个 β-Sheet结构域组成，见图 1A[18]，在GH31(β/α)
催化结构域的 C末端附近有一个狭窄的底物结合

口袋，可通过 Koshland双置换反应机制催化其底

物，然后通过 2次亲核攻击水解糖的主链[19]。进

食后，食物中的碳水化合物首先在唾液中的淀粉

酶的催化下水解成较短的多糖，随后部分水解的

淀粉会被由胰腺分泌的淀粉酶进一步转化，当食

物到达小肠时，α-葡萄糖苷酶负责将食物中的低聚

糖和二糖的 α-1,4糖苷键水解，使其转化为葡萄糖

从而被人体吸收[20]。因此，采用 α-葡萄糖苷酶抑

制剂来限制 α-葡萄糖苷酶的催化活性，可以有效

地延缓饮食中碳水化合物的消化过程，进而调节

T2DM患者的餐后高血糖症状[21]。

当前临床应用最广泛的 α-葡萄糖苷酶抑制剂

是阿卡波糖，从放线菌中分离得到，同样分离自
 

A B C

图 1    α-葡萄糖苷酶的三维构象和配体阿卡波糖结合模式及催化位点
A−α-葡萄糖苷酶 (PDB ID：5NN8)的三维构象：由三叶草型 P结构域 (红色)，N-末端 β-Sheet结构域 (蓝色)，GH31(β/α)催化结构域 (绿色)，以及
近端 (橙色)和远端 (淡蓝色)β-Sheet结构域组成；B−α-葡萄糖苷酶与配体阿卡波糖的结合构象；C−α-葡萄糖苷酶催化位点内配体阿卡波糖的结合模式。

Fig. 1    Three-dimensional structure, ligand binding mode and catalytic site analysis of α-glucosidase with the ligand acarbose
A−three-dimensional  structural  model  of  α-glucosidase(PDBID:  5NN8)  comprises  distinct  domains:  the  clover-type  P  domain(red),  the N-terminal  β-Sheet
domain(blue),  the  GH31(β/α)  catalytic  domain(green),  and  the  proximal(orange)  and  distal(light  blue)  β-Sheet  domains;  B−binding  conformation  of  α-
glucosidase to ligand acarbose; C−binding mode of ligand acarbose in α-glucosidase catalytic site.
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微生物的还有伏格列波糖，而米格列醇是 1-脱氧

野尻霉素的衍生物[22]。从分子结构上看，这些 α-
葡萄糖苷酶抑制剂具有与碳水化合物相似的结

构，可以竞争性抑制 α-葡萄糖苷酶，阿卡波糖对

α-葡 萄 糖 苷 酶 的 亲 和 力 比 天 然 的 低 聚 糖 高

104~105倍 [23]。另外，阳性抑制剂阿卡波糖占据

α-葡萄糖苷酶的催化口袋，见图 1B，与口袋内的

Asp404、Arg600、Asp616和 His674残基的侧链

主动相互作用，见图 1C[19]。随餐口服阿卡波糖，可

呈剂量依赖性地降低餐后血糖值，减少由高血糖

诱导的胰岛素分泌，同时减少脂肪组织对甘油三酯

的摄取，从总体上改善糖尿病患者的代谢状态[24]。 

2　中药化学成分对 α-葡萄糖苷酶的抑制作用

近年来，许多中药及其化学成分对 α-葡萄糖

苷酶具有较强的抑制作用。人参、桑叶、葛根、

黄芪等多种糖尿病处方中常见中药的活性成分对

α-葡萄糖苷酶具有抑制效果，为源于中药的降糖药

物开发提供科学依据。 

2.1　人参

人参是五加科植物人参 (Panax ginseng C. A.
Mey.)的干燥根和根茎。人参在东亚地区有悠久的

应用历史，根据中医典籍记载，具有补气安神、

补脾益肺，生津养血等功效，而现代研究表明，

人参对心血管疾病、神经疾病、癌症、糖尿病等

有较好的治疗作用[25]。人参的主要活性成分包括

人参皂苷 (包括 Rb1、Rb2、Rg1、Rh等)、多糖、

多肽、黄酮类、生物碱和聚乙烯醇，其中人参皂

苷是最主要的活性成分[26]。Wang等[27] 使用 UPLC-
ESI-Orbitrap-MS技术对人参中的 α-葡萄糖苷酶抑

制剂进行了系统的筛选和表征，见图 2，结果显示人

参中的皂苷类化合物 (化合物 1~3)显示出对 α-葡萄

糖苷酶的抑制作用 (IC50 值为 3.61~22.13 mmol·L−1)，
其中姜状三七皂苷 R1(1)抑制效果最强，IC50 达到

3.61  mmol·L−1。Teng等 [28] 发现人参皂苷 Rb2(4)
和人参皂苷 Rd(5)对 α-葡萄糖苷酶有较强的抑制

作用，IC50 分别为 32.20、38.80 μmol·L−1(阿卡波糖

22.80 μmol·L−1)，在后续的酶动力学研究中，人参

皂苷 Rb2和 Rd对 α-葡萄糖苷酶表现为非竞争性

抑制。作者还发现，与二甲双胍阳性对照组相

比，人参皂苷 Rb2可显著增加 HepG2细胞对葡萄

糖的摄取能力。Chan等[29] 从竹节参根提取物中分

离得到数个对 α-葡萄糖苷酶具有抑制活性烯炔醇

类化合物 (6~8)，其 IC50 为 22.21~71.82 μmol·L−1。

Li等[30] 从人参花的乙醇水提物中分离得到一个新
 

OH

O

O

O

O

HO

O

HO

HO O

OH

OH

HO

HO

1

OH

OH

OH

OH

O

O

O

HO

OH

O

O
O

O

OH

OH

OH

OH

HO

OH

OH

OH

O

6

7 8

OH

HO

O

O

O
OH

OH

OH

HO

HO

OH
O

3

O

O O

HO

OH

OH

OH

OO

OH

OH

HO

HO

O

2

O

OH

OH

OH
O

OH

OH

H

H

H

O

OH

HO

O

OH

O
HO

HO

OH

O

HO

5

OH O

O

OH

OH

O

OH

O

HO

HO

HO

H

H

H

O

OH

HO

O

OH

O
HO

HO

OH

O

HO

4

9

图 2    人参和竹节参中天然 α-葡萄糖苷酶抑制剂的化学结构

Fig. 2    Chemical structures of natural α-glucosidase inhibitors from Ginseng Radix et Rhizoma and Panacis Japonici Rhizoma
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的黄酮类化合物和 5个已知的黄酮苷，并对其进

行了 α-葡萄糖苷酶抑制活性的研究。结果显示人

参黄酮苷 (9)(IC50=62.40 μmol·L−1)具有强于阿卡波

糖 (IC50=385.20 μmol·L−1)的抑制活性。分子对接

结果显示，人参黄酮苷可与 α-葡萄糖苷酶的活性

口袋的氨基酸 Asp357、Asp232、Phe476和 Lys506
形成强烈的氢键，进一步揭示了该黄酮类化合物

对 α-葡萄糖苷酶的抑制机制。上述研究结果为从

人参中研究和开发 α-葡萄糖苷酶抑制剂提供了一

定的思路和见解。 

2.2　桑

桑 (Morus alba L.)在中国有悠久的栽培历史，

其叶、枝、根皮、果实均可入药，已经被广泛应

用于糖尿病、肥胖、高血脂等疾病的治疗[31-33]。桑

的主要成分包括黄酮类 (包括槲皮素、桑色素、桑

根皮素)、生物碱类 (1-脱氧野尻霉素)、香豆素类

和多糖类等[34]。大量研究表明，桑叶和桑枝中的

生物碱类成分 1-脱氧野尻霉素是一种经典的 α-葡
萄糖苷酶抑制剂，可以改善 T2DM患者的餐后血

糖反应[35-38]。Chen等[39] 对桑源药材 (桑白皮、桑

枝、桑叶、桑葚)中的多种活性成分 (黄酮类、黄酮

醇类、总生物碱)进行了综合研究，见图 3，几种

天然化合物 (10~15)显示出较强效的抑制作用 (IC50

为 0.82~102.61 μg·mL−1)，其中 1-脱氧野尻霉素 (10)

显示出最强的抑制效果， IC50 为 0.82  μg·mL−1。

Feng等[40] 通过将 α-葡萄糖苷酶固定化在磁性纳米

颗粒上，开发出一种快速筛选桑枝中的 α-葡萄糖

苷酶抑制剂的方法，研究发现，桑枝中的黄酮类

成分桑黄酮 G(16)和桑黄酮 H(17)对 α-葡萄糖苷

酶具有抑制作用，IC50 分别为 2.82、2.83 μmol·L−1。

Li等[41] 对桑白皮中分离得到 9个化合物进行了 α-
葡萄糖苷酶抑制效应评价，其中 5个化合物 (14、
18~21)具 有 较 强 的 α-葡 萄 糖 苷 酶 抑 制 活 性

(IC50 为 2.89~7.55 μmol·L−1)，并且化合物 14 和 21
没有细胞毒性，提示桑白皮提取物在开发降糖药

物方面的应用前景。Hsu等[42] 对从桑白皮提取物

中分离 2个新的活性化合物，氧化白藜芦醇

(22)、7-羟基香豆素 (23)，还有 4个已知的化合物

(桑色素、桑根皮素、桑黄酮 G和桑黄酮 H)，这些

化合物对 α-葡萄糖苷酶的抑制作用均强于阳性对

照阿卡波糖，其中桑黄酮 H(17)表现出最强的抑

制活性 IC50 为 4.06  μmol·L−1。分子对接结果显

示，桑黄酮 H在 α-葡萄糖苷酶的活性口袋内的氨

基 酸 残 基 (Arg315、 Asp307、 Ser241、 Lys156、
Try158、Asp42、Pro312和 His280)形成传统的氢

键，其分子结构中的苯环还与活性口袋的氨基酸

残基间存在 π-π堆积和 π-烷基相互作用。提示桑

中的黄酮类成分作为天然来源的 α-葡萄糖苷酶抑
 

NH

OH

HO

HO

OH

10

O

O

HO

OH

OHHO

HO OH

O

HO

OH

16

O

O

HO

OH

OHHO

HO OH

O

HO

OH

17

O

O

HO

OH

OH

OHHO

11

O

O

HO

OH

OH

OH

OH

12

O

O

O
OH

OHHO

OH

OH

HO

O

OH

OH

13

O O

OOH

OHHO

14

O

O

OH

HO

OH

OH

15

HO OH

OH

OH

22

O OHO

23

OH

OHO

OH

HO

18

O

OOH

OHO

HO

19

OH

OHO

OH

HO

20

OH
OO

OH

OH

HO

O

OH

21

图 3    桑叶、桑枝、桑白皮中天然 α-葡萄糖苷酶抑制剂的化学结构

Fig. 3    Chemical structures of natural α-glucosidase inhibitors from Mori Folium, Mori Ramulus, and Mori Cortex
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制剂，具有进一步研究的价值。 

2.3　银杏

银杏科植物银杏 (Ginkgo  biloba  L.)是一种

“活化石”植物，其叶和果实有悠久的药用历

史，具有降血脂、抗氧化、抗高血压、抗肿瘤、

抗炎等活性[43-45]。黄酮类、萜类、银杏酸和多糖是

银杏叶、银杏种子的主要活性成分 [46]。Liu等 [47]

从银杏中分离得到 4种 α-葡萄糖苷酶抑制剂，经

结构鉴定分别为槲皮素、芹菜素、山柰酚和异鼠

李素。Wu等[48] 从银杏叶提取物中筛选出多种微

量黄酮类化合物 (24~32)，见图 4， IC50 为 1.79~
44.34 μmol·L−1，其中双黄酮类化合物，银杏双黄酮

(30)显示出最强的抑制效果 IC50 值为 1.79 μmol·L−1。

此外，银杏叶中的单黄酮类 (24~27)化合物对 α-葡
萄糖苷酶的抑制活性随着羟基数目的增加而增

加。Sukito等[49] 发现银杏叶提取物中分离得到的银

杏酸混合物 (C13∶0、C15∶0、C15∶ 1、C17∶1
和 C17∶2)有较好的 α-葡萄糖苷酶抑制活性，其

中银杏酸 C13∶0(别名：白果新酸 )(33)对 α-葡
萄糖苷酶的抑制能力最强，IC50 为 3.90 μg·mL−1。

上述研究为银杏提取物开发新的 α-葡萄糖苷酶抑

制剂提供了参考依据。 

2.4　葛根

葛根是豆科植物野葛 (Pueraria lobate (Willd.)
Ohwi)的干燥根，具有解肌退热、生津止渴、通经

活络、解酒等功效。葛根含有丰富的多酚类、黄

酮类、三萜类化合物，其中主要成分葛根素具有

降血糖血脂、提高胰岛素敏感性的作用[50]。Seong
等[51] 对葛根的抗糖尿病活性进行了研究，从葛根

的乙醇提取物中分离鉴定了多个化合物，其中大

豆甙元 (34)、染料木素 (35)和毛蕊异黄酮 (36)对
α-葡萄糖苷酶具有较强抑制作用，化学结构式见

图 5，IC50 值分别为 8.58、2.37和 6.84 μmol·L−1。

Xiang等[52] 报道了葛根中 10个具有 α-葡萄糖苷酶

抑 制 活 性 的 痕 量 化 合 物 ， 其 中 5种 化 合 物

(37~41)显示出较强的抑制活性，IC50 值为 1.96~
6.14 μmol·L−1(阿卡波糖的 IC50 为 4.10 μmol·L−1)，
其中查尔酮类化合物，黄色当归醇 (41)抑制效果

最强，IC50 为 1.96 μmol·L−1。分子对接结果进一步

揭示了化合物对 α-葡萄糖苷酶的抑制作用机制，

所有筛选出的化合物显示出与阿卡波糖类似的酶

蛋白结合位点，在活性口袋内形成稳定的络合

物。上述研究成果为葛根作为一种药食同源的糖

尿病治疗中药提供了依据，也将有助于中药资源
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图 4    银杏叶中天然 α-葡萄糖苷酶抑制剂的化学结构

Fig. 4    Chemical structures of natural α-glucosidase inhibitors
from Ginkgo Folium
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图 5    葛根中天然 α-葡萄糖苷酶抑制剂的化学结构

Fig. 5    Chemical structures of natural α-glucosidase inhibitors
from Puerariae Lobatae Radix
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的开发利用。 

2.5　枸杞

茄科植物枸杞 (Lycium chinense Mill.)作为一

种药食同源植物，其果实 (枸杞子 Fructus Lycii)和
根皮 (地骨皮 Cortex Lycii radicis)在中国有悠久的

使用历史。枸杞子在中医中被用作一种温和的滋

补药，具有滋补肝肾，益精明目的功效；地骨皮

则有清肺降火的功效[53]。现代研究表明，枸杞子

和地骨皮提取物均具有降低血糖水平，改善胰岛

素抵抗的功效[54-55]。枸杞的主要成分包含多糖类、

生物碱类、木脂素类、黄酮类和酚酸[56-59]。Yang
等[60] 从地骨皮中分离并鉴定了 9种化合物，并对

这些化合物进行了 α-葡萄糖苷酶抑制活性评价，

结果显示枸杞黄烷苷 A(图 6，42)对 α-葡萄糖苷酶

有较强的抑制活性，IC50 值为 20.89 μmol·L−1(阳性

对照阿卡波糖 IC50 为 385.00 μmol·L−1)。Liu等 [61]

基于 UPLC-HRMS技术，进行了 α-葡萄糖苷酶抑

制活性与指纹图谱之间的相关性研究，并报道了

从地骨皮中新发现的 α-葡萄糖苷酶抑制剂，N-反
式-对香豆酰酪胺 (43)和 N-反式-咖啡因 (44)，IC50

值分别为 0.42、1.86 μmol·L−1。Duan等[62] 从地骨

皮中分离得到 2个对 α-葡萄糖苷酶有中等抑制活

性的木脂素类化合物 (45， 46)， IC50 值分别为

26.82、43.14 μg·mL−1。以上研究从枸杞中分离出

具有潜在活性的 α-葡萄糖苷酶抑制活性成分，为

设计新型、高效的糖尿病治疗药物奠定了基础。
 

2.6　沉香

沉香是瑞香科植物白木香 (Aquilaria sinensis
(Lour.) Gilg.)含有树脂的木材，现代研究表明沉香

提取物具有止痛、抗炎、抗氧化、抗肿瘤、抗糖

尿病、降脂等功效 [63-66]。沉香的主要成分包括

2-(2-苯乙基)色酮、酚酸、类固醇、脂肪酸、二苯

甲酮、类黄酮、类萜类和烷烃 [67-68]。Feng等 [69]

从沉香的乙醇提取物中分离得到 7个 α-葡萄糖苷

酶 抑 制 剂 (47~53)， 见 图 7， IC50 值 为 298.90~
678.10 μmol·L−1(阿卡波糖 IC50 为 576.20 μmol·L−1)，
其中沉香的主要成分之一芒果苷 (50)具有较好的

α-葡萄糖苷酶抑制活性，IC50 为 299.70 μmol·L−1，

有可能成为开发新型的 α-葡萄糖苷酶抑制剂的先
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图 6    枸杞子和地骨皮中天然 α-葡萄糖苷酶抑制剂的化学

结构

Fig. 6    Chemical structures of natural α-glucosidase inhibitors
from Lycii Fructus and Lycii Cortex
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图 7    沉香中天然 α-葡萄糖苷酶抑制剂的化学结构

Fig. 7    Chemical structures of natural α-glucosidase inhibitors
from Aquilariae Lignum Resinatum
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导化合物。Liao等[70] 从沉香提取物中分离并鉴定

了 3个对 α-葡萄糖苷酶有明显的抑制作用的 2-(2-
苯乙基)色酮类化合物 (54~56)，其 IC50 值分别为

150.00、50.00、90.00 μmol·L−1(以阿卡波糖为阳性

对 照 ， IC50 为 980.00  μmol·L−1)， 其 中 化 合 物

(55)对 3种 类 型 的 人 胃 癌 细 胞 (BEL-7 402、
K562和 SGC-7 901)具有较弱的细胞毒作用。上述

研究可为沉香的治疗糖尿病用途的提供依据。 

2.7　甘草

甘草是豆科植物甘草 (Glycyrrhiza  uralensis
Fisch.)、胀果甘草 (Glycyrrhiza inflata Batal.)或光

果甘草 (Glycyrrhiza  glabra L.)的干燥根和根茎，

类黄酮、三萜皂苷、香豆素、酚类和多糖是甘草

的主要活性成分[71]。作为一种重要的药食同源的

草药，甘草具有补脾益气、清热解毒、祛痰止

咳、调和药性等功效[72-73]。药理学研究表明，甘草

的主要活性成分具有抗炎、抗病毒、抗菌、抗氧

化、免疫调节等功效[74-76]。此外，有研究证明甘草

的活性成分之一光甘草定可增加 3T3-L1脂肪细胞

对的葡萄糖摄取，并同时提高胰岛素受体 (IR-
β)和葡萄糖转运蛋白 (GLUT4)的水平 [77-78]。Guo
等[79] 从甘草提取物中分离鉴定了 18个黄酮类化合

物，并对这些化合物进行了 α-葡萄糖苷酶抑制活

性的测定，其中有 11个化合物 (图 8，57~67)的
α-葡萄糖苷酶抑制活性高于阳性对照 (阿卡波糖

IC50 为 5.42 μmol·L−1)，IC50 均<0.30 μmol·L−1，作

者推测其结构与活性的关系可能与羟基和戊烯

基有关。Fan等[80] 从甘草的地上部分的乙醇提取

物中分离得到 86个酚类化合物，并测定了它们对

α-葡萄糖苷酶的抑制活性， 9个天然化合物

(68~76)显 示 出 强 效 的 抑 制 能 力 ， IC50 值 为

0.13~20.10 μmol·L−1，其中甘草香豆素 (73)和甘草

酸 A(74)的抑制效果最强，IC50 值分别为 0.13和

0.28 μmol·L−1。 

2.8　黄芪

中 药 黄 芪 为 豆 科 植 物 黄 芪 (Astragalus
membranaceus (Fisch.) Bunge.)的干燥根，是一种

具有悠久临床应用历史的中药材。主要成分包括

黄芪多糖、黄酮类化合物、皂苷类化合物、生物

碱等[81-82]，具有抗衰老、抗肿瘤、抗炎、调节血

糖、降脂、护肝、利尿等药理活性[83-87]。Zhu等[88]

研究了黄芪的主要活性成分黄芪多糖 (77)对 α-葡
萄糖苷酶的抑制作用，结果显示，在多糖浓度为

0.40 mg·mL−1 时，黄芪多糖对 α-葡萄糖苷酶的抑

制率均>40%，IC50 值为 0.28 mg·mL−1，Han等 [89]

研究了黄芪的 2种黄酮活性成分毛蕊异黄酮

(78)和毛蕊异黄酮苷 (79)对 α-葡萄糖苷酶的抑制

活性及其机制。77~79 结构式见图 9，2种化合物

对 α-葡萄糖苷酶抑制活性 (IC50 值分别为 39.45、
174.04  μmol·L−1)均 优 于 阿 卡 波 糖 (IC50 值 为

471.73 μmol·L−1)。分子对接模拟结果进一步表

明，与毛蕊异黄酮苷相比，毛蕊异黄酮与 α-葡萄
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图 8    甘草中天然 α-葡萄糖苷酶抑制剂的化学结构

Fig. 8    Chemical structures of natural α-glucosidase inhibitors from Glycyrrhizae Radix et Rhizoma
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糖苷酶活性腔内的残基结合更加紧密，具有更高

的亲和力。以上研究为黄芪中的黄酮类化合物治

疗糖尿病的结构修饰提供了依据，为黄芪作为糖

尿病的治疗药物提供了参考。
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图 9    黄芪中天然 α-葡萄糖苷酶抑制剂的化学结构

Fig. 9    Chemical structures of natural α-glucosidase inhibitors
from Astragali Radix
  

2.9　石斛

兰科石斛属 (Dendrobium Sw.)植物，收录于

中国药典的有金钗石斛 (Dendrobium nobile Lindl.)、
霍 山 石 斛 (Dendrobium  huoshanense  C.Z.Tang  et
S.J.Cheng)、 鼓 槌 石 斛 (Dendrobium  chrysotoxum
Lindl.)、流苏石斛 (Dendrobium fimbriatum Hook.)、
铁皮石斛 (Dendrobium  officinale  Kimura  et  Migo)
几个品种。石斛含有多种化学成分，根据母核结

构可分为多糖、黄酮类、生物碱、二苯乙烯类、

氨基酸、联苯和酚类等[90-92]。近年来的药理研究发

现，石斛属植物具有多种药理活性，包括抗肿

瘤、抗衰老、增强免疫、抗糖尿病及其并发症、

抗炎等[93-95]。研究者从翅萼石斛提取物中分离得

到 12种酚类化合物，并进行了 α-葡萄糖苷酶抑制

活性的测定[96]。其中化合物 (80)和化合物 (81)对
α-葡萄糖苷酶较强的抑制作用，化学结构式见图 10，
IC50 值为 189.78、126.88 μmol·L−1，酶动力学研究

表明，化合物 81 是 α-葡萄糖苷酶的非竞争性抑制

剂。San等[97] 研究了石斛提取物中 13个酚类化合

物对 α-葡萄糖苷酶的抑制作用， 7个化合物

(82~88)对 α-葡萄糖苷酶具有抑制活性，IC50 值为

4.61~133.11 μmol·L−1，其中 4-羟基反式肉桂酸酯

(84)显示出最强的抑制活性，IC50 值为 4.61 μmol·L−1。

在后续的 L6-大鼠成肌细胞的葡萄糖摄取活性试验

中发现，该化合物可促进细胞对葡萄糖的摄取。

Thant等[98] 报道了泰国石斛的主要成分对 α-葡萄

糖苷酶的抑制作用。其中化合物 (89)和化合物

(90)对 α-葡萄糖苷酶的抑制最强。其 IC50 值分别

为 8.90、12.60  μmol·L−1。酶动力学研究显示这

2种化合物对 α-葡萄糖苷酶的亲和力远大于阿卡波

糖，Ki 值分别为 5.89、5.97 μmol·L−1，并且对酶的

抑制类型为非竞争性抑制。以上研究为石斛的降

血糖作用机制提供了参考。
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图 10    石斛中天然 α-葡萄糖苷酶抑制剂的化学结构

Fig. 10    Chemical  structures  of  natural  α-glucosidase
inhibitors from Dendrobii Caulis
  

2.10　何首乌

何 首 乌 是 蓼 科 植 物 何 首 乌 (Polygonum
multiflorum Thunb.)的干燥块根。何首乌含有多种

活性成分，包括黄酮类、蒽醌类、二苯乙烯类、

酚类和多糖[99-100]。何首乌提取物及其活性成分具

有多样的药理活性，包括抗肿瘤、抗炎、抗氧

化、抗菌、抗病毒、抗糖尿病、免疫抑制等[101-104]。

Yang等[105] 建立了一种以麦芽糖为底物的体外 α-
葡萄糖苷酶抑制试验方法，对何首乌中的 α-葡萄

糖苷酶抑制剂进行了筛选，结果表明大黄素

(91)、芦荟大黄素 (92)、大黄素甲醚 (93)和大黄

酸 (94)4种蒽醌类化合物具有较强的 α-葡萄糖苷

酶抑制活性，91~94 化学结构见图 11，IC50 值为

4.12~5.68 μmol·L−1。该研究对何首乌制剂的糖尿

病应用和 α-葡萄糖苷酶抑制剂的候选药物设计，

具有一定的参考价值。 

2.11　草果

草果是姜科植物草果 (Amomum tsaoko Crevost
et  Lemaire)的干燥成熟果实，是一种植物香料，

具有药用和食用价值。目前已经从草果中发现了

多种化学成分，包括萜类、脂肪酸类、黄酮类、

二芳基庚烷类、黄烷醇类和多酚[106-107]。药理学研

究表明，草果相关成分具有调节胃肠功能、抗
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菌、抗炎、抗肿瘤、抗糖尿病和神经保护等

功能[108-110]。

He等 [111] 从草果的乙醇提取物中分离并鉴

定了 17个化合物，包括 13个新的二芳基庚烷

类化合物和 4个已知的化合物，并测定了 α-葡
萄糖苷酶抑制活性，结果显示，11个化合物具有

明显的 α-葡萄糖苷酶抑制活性，其 IC50 值为

59.40~179.50  μmol·L−1， 高 于 阿 卡 波 糖 (IC50=
219.00 μmol·L−1)，95~105 化合物结构见图 12。此

外，四氢吡喃环上羟基化的化合物抑制活性较

好，但间羟基化合物反而会导致抑制活性降低，

苯环上的甲氧基不利于抑制活性。在该作者后续

的研究中[112]，对草果中的黄烷醇类化合物的 α-葡
萄糖苷酶抑制活性进行了研究，结果显示化合物

(106~114)具有明显酶抑制活性，IC50 值为 3.73~
76.23 μmol·L−1。酶动力学结果显示，草果素 A(106)
和草果素 F(108)为 α-葡萄糖苷酶的混合型抑制

剂，其 Ki 值分别为 36.20、24.40 μmol·L−1。以上

研究揭示了草果开发抗糖尿病药物的潜力。 

2.12　木豆叶

木豆叶为豆科木豆属植物木豆 (Cajanus cajan
(Linn.) Millsp.)的茎和叶，其主要活性成分包括黄

酮类、苯乙烯类、多酚和多糖等。药理研究表

明，木豆叶具有抗氧化、抗疟原虫、抗菌、抗肿

瘤、神经保护、抗高血糖等多种活性[113-115]。Zhao
等[116] 从木豆叶提取物中分离得到数个二苯乙烯类

和黄酮类化合物，并对所有化合物进行了 α-葡萄

糖苷酶抑制能力的测定，结果显示化合物对

α-葡萄糖苷酶均有抑制活性， IC50 值为 0.87~
30.30 μmol·L−1，其中 8-异戊烯基槲皮素 (118)的
抑制活性最强，IC50 为 0.87 μmol·L−1，115~125 化

合物结构见图 13，酶动力学研究表明，化合物

(118)对 α-葡萄糖苷酶的抑制类型为非竞争性抑

制。对于二苯乙烯类化合物 (115~117)，在 C-3和

C-5上具有羟基和甲氧基取代基的抑制活性相对较

高，并且在 C-5上具有甲氧基的抑制活性比在该
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图 12    草果中天然 α-葡萄糖苷酶抑制剂的化学结构

Fig. 12    Chemical structures of natural α-glucosidase inhibitors from Tsaoko Fructus
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位置具有羟基的抑制活性强。
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图 13    木豆叶中天然 α-葡萄糖苷酶抑制剂的化学结构

Fig. 13    Chemical  structures  of  natural  α-glucosidase
inhibitors from Cajani Folium
  

2.13　山茱萸

本品为山茱萸科植物山茱萸 (Cornus officinalis
Sieb. et Zucc.)的干燥成熟果肉，主要活性成分包

括生物碱、环烯醚萜、黄酮类、多糖、有机酸、

萜类、挥发油等[117-118]。药理学研究表明，山茱萸

具有心血管保护、肝肾保护、神经保护、抗氧

化、抗炎、免疫调节和抗糖尿病等多种作用[119-123]。

Ye等[124] 从山茱萸中分离并鉴定了 10新的环烯醚

萜糖苷类化合物，并对所有分离成分进行了 α-葡
萄糖苷酶抑制活性的评估。结果表明，其中 8个

化合物具有较强的 α-葡萄糖苷酶抑制活性，其

IC50 值为 78.90~117.50 μmol·L−1，而阳性对照阿卡

波糖的 IC50 值为 118.90 μmol·L−1。此外，母核与

葡萄糖基的 α构型 (化合物 127)对其生物活性起

重要作用，126~133 化合物结构见图 14。以上研

究提示，部分从山茱萸中分离得到的 α-葡萄糖苷

酶抑制剂，可能成为未来抗糖尿病药物开发的先

导化合物。中药化学成分对 α-葡萄糖苷酶的抑制

作用见表 1。
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图 14    山茱萸中天然 α-葡萄糖苷酶抑制剂的化学结构

Fig. 14    Chemical  structures  of  natural  α-glucosidase
inhibitors from Corni Fructus
 

 

表 1    中药化学成分对 α-葡萄糖苷酶的抑制作用

Tab. 1    Inhibitory effects of chemical constituents from traditional Chinese medicines on α-glucosidase
中草药 编号 活性成分 IC50 Ki/μmol·L−1 抑制类型 参考文献

人参 1 姜状三七皂苷 R1 3.61 mmol·L−1 − − [27]

2 竹节人参皂苷 Iva 17.33 mmol·L−1 − − [27]

3 人参皂苷 F4 22.13 mmol·L−1 − − [27]

4 人参皂苷 Rb2 32.40 μmol·L−1 19.40 非竞争性抑制 [28]

5 人参皂苷 Rd 38.80 μmol·L−1 24.50 非竞争性抑制 [28]

竹节参 6 Panaxjapyne A 71.82 μmol·L−1 − − [29]

7 人参炔醇 67.78 μmol·L−1 − − [29]

8 人参炔二醇 22.21 μmol·L−1 − − [29]

人参花 9 人参黄酮苷 62.40 μmol·L−1 − − [30]

桑叶 10 1-脱氧野尻霉素 0.82 μg·mL−1 − − [39]

11 桑色素 5.57 μg·mL−1 − − [39]
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续表 1
中草药 编号 活性成分 IC50 Ki/μmol·L−1 抑制类型 参考文献

12 槲皮素 12.43 μg·mL−1 − − [39]

13 桑根酮 C 12.81 μg·mL−1 − − [39]

14 桑辛素 9.43 μg·mL−1 − − [39]

15 山柰酚 102.61 μg·mL−1 − − [39]

桑枝 16 桑黄酮 G 2.83 μmol·L−1 − − [40]

17 桑黄酮 H 2.82 μmol·L−1 − − [40]

4.06 μmol·L−1 − − [42]

桑白皮 18 5-羟乙基桑辛素 M 7.55 μmol·L−1 − − [41]

19 桑根酮 V 2.89 μmol·L−1 − − [41]

20 2-(3,5-二羟基苯基)-5,6-苯并呋喃二醇 5.73 μmol·L−1 − − [41]

21 桑呋喃 G 2.48 μmol·L−1 − − [41]

22 氧化白藜芦醇 8.35 μmol·L−1 − − [42]

23 7-羟基香豆素 492.46 μmol·L−1 − − [42]

银杏叶 24 杨梅素 4.86 μmol·L−1 − − [48]

25 芹菜素 16.53 μmol·L−1 − − [48]

26 丁香亭 36.80 μmol·L−1 − − [48]

27 异鼠李素 44.34 μmol·L−1 − − [48]

28 穗花杉双黄酮 3.28 μmol·L−1 − − [48]

29 白果素 2.16 μmol·L−1 − − [48]

30 银杏双黄酮 1.79 μmol·L−1 − − [48]

31 异银杏素 4.69 μmol·L−1 − − [48]

32 金松双黄酮 8.29 μmol·L−1 − − [48]

33 白果新酸 3.90 μg·mL−1 − − [49]

葛根 34 大豆苷元 8.58 μmol·L−1 17.64 非竞争性抑制 [51]

35 染料木素 2.37 μmol·L−1 5.03 非竞争性抑制 [51]

36 毛蕊异黄酮 6.84 μmol·L−1 13.83 非竞争性抑制 [51]

37 8-香叶基-7,3',4'-三羟基异黄酮 3.61 μmol·L−1 − − [52]

38 8-香叶基-7,4'-二羟基异黄酮 5.44 μmol·L−1 − − [52]

39 8-香叶基-7-羟基-4'-甲氧基异黄酮 2.35 μmol·L−1 − − [52]

40 Puerarol 6.14 μmol·L−1 − − [52]

41 黄色当归醇 1.96 μmol·L−1 − − [52]

地骨皮 42 枸杞黄烷苷A 20.89 μmol·L−1 − − [60]

43 N-反式-对香豆酰酪胺 0.42 μmol·L−1 − − [61]

44 N-反式-咖啡因 1.86 μmol·L−1 − − [61]

45 (−)-异落叶松脂醇-3α-O-β-D-吡喃葡萄糖苷 26.82 μg·mL−1 − − [62]

46 淫羊藿次苷 E5 43.14 μg·mL−1 − − [62]

沉香 47 沉香苷 634.70 μmol·L−1 − − [69]

48 Hypolaetin 5-O-β-D-glucopyranoside 298.90 μmol·L−1 − − [69]

49 沉香酮 678.10 μmol·L−1 − − [69]

50 芒果苷 299.70 μmol·L−1 − − [69]

51 2-O-α-L-鼠李吡喃糖甙鸢尾酚酮 366.70 μmol·L−1 − − [69]

52 鸢尾酚酮 3-C-葡萄糖苷 404.70 μmol·L−1 − − [69]

53 鸢尾酚酮 3,5-C-β-D-二吡喃葡萄糖苷 562.10 μmol·L−1 − − [69]

54 6,7-二甲氧基-2-[2-(4-羟基苯基)乙基]色原酮 150.00 μmol·L−1 − − [70]

55 6,7-二羟基-2-[2-(4-甲氧基苯基)乙基]色原酮 50.00 μmol·L−1 − − [70]
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续表 1
中草药 编号 活性成分 IC50 Ki/μmol·L−1 抑制类型 参考文献

56 6-羟基-2-[2-(3-甲氧基-4-羟基苯基)乙基]色原酮 90.00 μmol·L−1 − − [70]

甘草 57 甘草查尔酮 B <0.10 μmol·L−1 − − [79]

58 7,4'-二羟基黄酮 <0.10 μmol·L−1 − − [79]

59 黄甘草异黄酮 A <0.10 μmol·L−1 − − [79]

60 甘草查尔酮 D <0.10 μmol·L−1 − − [79]

61 光甘草醇 <0.10 μmol·L−1 − − [79]

62 甘草查尔酮 C <0.10 μmol·L−1 − − [79]

63 甘草查尔酮 E <0.10 μmol·L−1 − − [79]

64 甘草查尔酮 A <0.10 μmol·L−1 − − [79]

65 甘草黄酮 C 0.30 μmol·L−1 − − [79]

66 羽扇豆异黄酮 <0.10 μmol·L−1 − − [79]

67 甘草黄酮 B <0.10 μmol·L−1 − − [79]

68 甘草素 H 20.10 μmol·L−1 − − [80]

69 6,8-二异戊烯基染料木素 16.30 μmol·L−1 − − [80]

70 2′-O-demethylbidwillol B 8.60 μmol·L−1 − − [80]

71 鹰嘴豆牙素 A 3.80 μmol·L−1 − − [80]

72 异甘草素 5.60 μmol·L−1 − − [80]

73 甘草香豆素 0.13 μmol·L−1 − − [80]

74 甘草酸 A 0.28 μmol·L−1 − − [80]

75 二氢高丽槐素 3.80 μmol·L−1 − − [80]

76 粗毛甘草素 A 3.20 μmol·L−1 − − [80]

黄芪 77 黄芪多糖 0.28 mg·mL−1 − − [88]

78 毛蕊异黄酮 39.45 μmol·L−1 − − [89]

79 毛蕊异黄酮苷 174.04 μmol·L−1 − − [89]

石斛 80 毛兰菲 189.78 μmol·L−1 − − [96]

81 5-甲氧基-7-羟基-9,10-二氢-1,4-菲醌 126.88 μmol·L−1 − − [96]

82 2,4-二羟基-3-甲酰基-6-甲基苯甲酸甲酯 18.67 μmol·L−1 − − [97]

83 2,4-二羟基-3,6-二甲基苯甲酸甲酯 47.76 μmol·L−1 − − [97]

84 4-羟基反式肉桂酸酯 4.61 μmol·L−1 − − [97]

85 松柏醛 66.39 μmol·L−1 − − [97]

86 4,5-二羟基-2-甲氧基-9,10-二氢菲 133.11 μmol·L−1 − − [97]

87 石斛酚 79.87 μmol·L−1 − − [97]

88 Diorcinolic acid 31.79 μmol·L−1 − − [97]

89 Phoyunnanin E 8.90 μmol·L−1 5.89 非竞争性抑制 [98]

90 Phoyunnanin C 12.60 μmol·L−1 5.97 非竞争性抑制 [98]

何首乌 91 大黄素 4.12 μmol·L−1 − − [105]

92 芦荟大黄素 4.56 μmol·L−1 − − [105]

93 大黄素甲醚 5.32 μmol·L−1 − − [105]

94 大黄酸 5.68 μmol·L−1 − − [105]

草果 95 草果吡喃醇 A 169.50 μmol·L−1 − − [111]

96 草果吡喃醇 B 154.50 μmol·L−1 − − [111]

97 草果吡喃醇 D 100.10 μmol·L−1 − − [111]

98 草果吡喃醇 E 89.60 μmol·L−1 − − [111]

99 草果吡喃醇 F 116.50 μmol·L−1 − − [111]

100 草果吡喃醇 H 59.40 μmol·L−1 − − [111]
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3　总结与展望

近十年来，世界各地区的糖尿病发病率均有

大幅上升，目前全球有>5亿糖尿病患者[3]。由糖

尿病引发的一系列急性和慢性疾病如冠心病、中

风、终末期肾病、视网膜病变、神经病变、截肢

等，给患者的生活质量，公共卫生需求，经济成

本产生了深远的影响[125]。为了控制糖尿病患者的

血糖水平，目前已经开发了多种控制血糖的治疗

药物。其中，α-葡萄糖苷酶抑制剂通过抑制小肠中

二糖和低聚糖的分解以及减缓葡萄糖的吸收，有

效控制糖尿病患者的餐后高血糖症状[126]。然而，

现有的 α-葡萄糖苷酶抑制剂可能存在的胃肠道不

良反应限制了其临床应用。相比之下，中草药在

长期的临床实践中具有较少的不良反应，同时，

部分中草药在调节血糖方面具有独特的潜力。国

内外研究表明，许多中草药的活性成分对 α-葡萄

糖苷酶具有不同程度的抑制作用，如人参皂苷、

桑黄酮、芹菜素、毛蕊异黄酮等。其中作为次生

代谢产物的多酚类物质，是中草药植物中 α-葡萄

糖苷酶抑制剂的主要来源[127]。某些黄酮类多酚能

抑制 α-葡萄糖苷酶的活性，如桑色素、槲皮素、

杨梅素[128−131]。研究表明，黄酮类结构的 A、B或

续表 1
中草药 编号 活性成分 IC50 Ki/μmol·L−1 抑制类型 参考文献

101 草果吡喃醇 I 67.30 μmol·L−1 − − [111]

102 草果吡喃醇 J 65.60 μmol·L−1 − − [111]

103 草果吡喃醇 K 97.00 μmol·L−1 − − [111]

104 Phaeoheptanoxide 68.60 μmol·L−1 − − [111]

105 Engelheptanoxides C 179.50 μmol·L−1 − − [111]

106 草果素 A 61.45 μmol·L−1 36.20 混合型抑制 [112]

107 草果素 E 48.45 μmol·L−1 − − [112]

108 草果素 F 29.50 μmol·L−1 24.40 混合型抑制 [112]

109 草果素 G 34.94 μmol·L−1 − − [112]

110 草果素 H 30.70 μmol·L−1 − − [112]

111 阿夫儿茶精 44.10 μmol·L−1 − − [112]

112 原花青素 A2 3.73 μmol·L−1 − − [112]

113 苏木酮 B 64.95 μmol·L−1 − − [112]

114 巴西苏木素 34.40 μmol·L−1 − − [112]

木豆叶 115 Chiricanine A 30.30 μmol·L−1 − − [116]

116 3-甲氧基-5-羟基-2-异戊烯基二苯乙烷 7.00 μmol·L−1 − − [116]

117 木豆芪 A 12.90 μmol·L−1 − − [116]

118 8-异戊烯基槲皮素 0.87 μmol·L−1 − − [116]

119 5-羟基-7-甲氧基-8-异戊烯基黄酮 2.30 μmol·L−1 − − [116]

120 柽柳黄素 8.70 μmol·L−1 − − [116]

121 Neophellamuretin 4.50 μmol·L−1 − − [116]

122 3,4'-O-二甲基槲皮素 19.40 μmol·L−1 − − [116]

123 7,3',4'-三羟基异黄酮 6.50 μmol·L−1 − − [116]

124 7,3',4'-三羟基黄酮 3.17 μmol·L−1 − − [116]

125 8-异戊烯基槲皮素 C 2.35 μmol·L−1 − − [116]

山茱萸 126 山茱萸二糖苷 A 101.20 μmol·L−1 − − [124]

127 山茱萸二糖苷 B 78.90 μmol·L−1 − − [124]

128 山茱萸二糖苷 C 99.10 μmol·L−1 − − [124]

129 山茱萸二糖苷 D 116.70 μmol·L−1 − − [124]

130 山茱萸二糖苷 E 89.50 μmol·L−1 − − [124]

131 山茱萸二糖苷 F 106.30 μmol·L−1 − − [124]

132 山茱萸二糖苷 G 102.70 μmol·L−1 − − [124]

133 山茱萸二糖苷 H 117.50 μmol·L−1 − [124]
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C环上的羟基与 α-葡萄糖苷酶活性部位通过氢键

结合导致酶结构的细微改变，并通过黄酮类化合

物 A环和 C环上的羟基化来增强抑制作用[132]。为

新型 α-葡萄糖苷酶抑制剂的结构设计和优化策略

提供了重要依据。进一步研究和开发中草药作为

α-葡萄糖苷酶抑制剂的新途径，可能在糖尿病治疗

中发挥重要的优势。

中草药成分复杂，相关活性成分含量低，如

何简单、快速地从中草药中筛选活性成分是 α-葡
萄糖苷酶抑制剂开发的关键。近年来随着分离和

分析技术的发展，一些新的筛选方法，如谱效结

合法、磁珠固定化酶法、亲和超滤质谱法、电化

学检测法等，为中草药中发现 α-葡萄糖苷酶提供

了准确高效的技术支持[133]。同时，通过计算机辅

助方法，为中草药的相关成分的高通量筛选和活

性成分酶抑制机制提供了参考。未来还可针对候

选化合物进行更多的临床前研究，包括药效学、

药动学和毒理学[134-136]。另外，针对具备强效抑制

能力的某些中草药，例如黄芪和人参，已经开发

出用于糖尿病预防和治疗的复方中成药，如金芪

降糖片和参芪降糖片[137]，这些中药制剂为糖尿病

患者提供了更加多样化的治疗选择。此外，还可

以进行中西联合用药研究，将具有较强 α-葡萄糖

苷酶抑制活性的中草药与已上市的糖尿病治疗药

物 (如格列本脲、二甲双胍、贝那鲁肽等)联合使

用，以寻找更加安全和有效的糖尿病治疗新策略。
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