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摘  要: 糖尿病是一种以高血糖为特征的临床常见代谢病, α-葡萄糖苷酶的活性对机体血糖水平的调节具有

重要意义, α-糖苷酶抑制剂可以竞争性的抑制小肠内 α-葡萄糖苷酶的活性, 延缓或抑制 α-葡萄糖苷酶的吸收

从而有效降低血糖。常见的 α-葡萄糖苷酶如阿卡波糖, 伏格列波糖会引起腹胀, 腹泻, 腹痛等不良反应。天然

活性成分药效温和, 毒副作用小, 引起国内外研究人员的广泛关注, 天然活性成分通过抑制 α-葡萄糖苷酶调

节血糖是近些年来的研究热点。本文综述了多糖、皂苷、生物碱、黄酮、多肽、萜类等天然活性成分抑制 α-

葡萄糖苷酶活性的研究, 以期为天然 α-葡萄糖苷酶抑制剂在降血糖保健食品及药物开发提供参考。 
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Research progress on the inhibitory effect of natural active ingredients on 
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ABSTRACT: Diabetes mellitus is a common clinical metabolic disease characterized by hyperglycemia. 

α-glucosidase activity plays an important role in the regulation of the body's blood glucose level. α-glucosidase 

inhibitors can competitively inhibit the activity of α-glucosidase in the small intestine, delay or inhibit the absorption 

of α-glucosidase, thus effectively reducing blood glucose. Common α-glucosidases such as acarbose and voglibose 

can cause abdominal distension, diarrhea, and abdominal pain. Natural active ingredients have mild efficacy, little 

toxic and side effects, which have attracted extensive attention of researchers at home and abroad. The regulation of 
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blood glucose by inhibiting α-glucosidase has been a research hotspot in recent years. This article reviewed the 

research on the inhibition of α-glucosidase activity by natural active ingredients such as polysaccharides, saponins, 

alkaloids, flavonoids, peptides and terpenes, in order to provide reference for the development of natural 

α-glucosidase inhibitors in the development of blood sugar-lowering health foods and drugs. 

KEY WORDS: α-glucosidase; inhibition; natural active ingredients 
 

 
0  引  言 

糖尿病是全世界主要的慢性非传染性疾病之一。糖尿

病是一种由遗传和环境因素共同作用而引起的常见疾病。

2012 年美国糖尿病协会发布的最新糖尿病诊疗指南根据

不同的发病机制将糖尿病分为 4 种类型: I 型糖尿病、II 型

糖尿病、特殊类型糖尿病和妊娠糖尿病。其中 II 型糖尿病

为主要的发病类型, 在我国 II 型糖尿病人数占我国糖尿病

患者人数的 95%以上。 

α-葡萄糖苷酶是一种可以从含有 α-葡萄糖苷键底物

的非还原端催化水解 α-葡萄糖基的酶的总称, 包括蔗糖

酶, 麦芽糖酶, 异麦芽糖酶等, α-葡萄糖苷酶广泛分布于

生物体内 , 参与生物体内的食物代谢 , 多糖和糖蛋白的

合成等, 在机体的代谢过程中起到重要作用, 与糖尿病, 

高血脂, 癌症和炎症等疾病密切相关。α-葡萄糖苷酶可以

通过调节多糖类的代谢过程对血糖加以调节 [1], 控制血

糖水平是 II 型糖尿病治疗过程中的关键要素。通过抑制

小肠内 α-葡萄糖苷酶的活性, 延缓或抑制葡萄糖在肠道

内的吸收 , 从而有效地降低餐后血糖的峰值 , 调整机体

血糖的水平, 是一种重要的 II 型糖尿病治疗方案。α-葡萄

糖苷酶抑制剂可以通过抑制小肠黏膜刷状缘的 α-葡萄糖

苷酶以延缓碳水化合物的吸收, 从而达到降低餐后血糖

的目的。α-葡萄糖苷酶抑制剂安全性较高, 可平稳降糖, 

是少数可干预糖耐量受损的口服降糖药之一, 在治疗 II

型糖尿病具有显著优势[2]。因此, 研发 α-葡萄糖苷酶抑制

剂并进行药物开发已成为当下新药研发的热点。目前, 临

床上通过此途径治疗非胰岛素依赖型糖尿病的典型药物, 

有阿卡波糖、伏格列波糖、米格列醇等, 虽然具有良好调

控血糖水平的效果, 但常常会引起腹痛, 腹鸣, 胀气等副

作用。因此从天然产物中寻找毒副作用小的 α-葡萄糖苷

酶抑制剂越来越受到人们的关注。 

在天然活性成分中, 有多种成分已表现出良好的对

α-葡萄糖苷酶的抑制活性(表 1), 如多糖、皂苷、生物碱、

黄酮、多肽等, 这些来源于天然成分的 α-葡萄糖苷酶抑制

剂将成为研究与治疗 II 型糖尿病的潜在资源。 

本文综述了多糖、皂苷、生物碱、黄酮、多肽、萜

类等天然活性成分抑制 α-葡萄糖苷酶活性的研究, 以期

为天然 α-葡萄糖苷酶抑制剂在降血糖保健食品及药物开

发提供参考。 

1  多糖类 

多糖是生物体内广泛存在且具有多种生物活性的天

然大分子物质, 临床发现许多中药对糖尿病都具有一定

的预防和治疗功能。蒲公英是一味常见中药材, 郭慧静[3]

对野生蒲公英多糖进行提取并将其分离提纯, 其中蒲公

英全草多糖(taraxacum mongolicum polysaccharides, TMPs)

和纯多糖 TMPS1-1对 α-葡萄糖苷酶具有较强的抑制作用, 

抑 制 率 分 别 为 70.28% 和 75.47%, IC50 值 分 别 为      

0.43 mg/mL 和 0.52 mg/mL。党参多糖对 α-葡萄糖苷酶具

有较好的抑制作用 , 抑制效果接近阿卡波糖 [4]。张海凤 

等[5]发现一定浓度的大黄多糖具有 α-葡萄糖苷酶抑制作

用, 但抑制作用≤50%, 远不及阿卡波糖。除此之外, 部

分菌类多糖对 α-葡萄糖苷酶也具有一定的抑制效果。研

究人员将通过发酵醇沉得到桦褐孔菌菌丝粗多糖过

DEAE-52纤维素柱后得到 2种多糖[6], 均具有体外降血糖

活性, 能够抑制 α-葡萄糖苷酶活性, 且 IC50 均显著低于

阳性对照临床药用阿卡波糖(P<0.01)和粗多糖(P<0.05)。

CAO 等[7]发现香菇菌丝多糖对 α-葡萄糖苷酶活性具有可

逆 的 混 合 抑 制 作 用 , 当 香 菇 菌 丝 多 糖 的 浓 度 达 到     

2.7 mmol/L 时抑制率为 34.38%, 且香菇菌丝多糖还可以

通过静态猝灭来猝灭 α-葡萄糖苷酶的荧光, 形成香菇菌

丝多糖-α-葡萄糖苷酶复合物, 从而达到抑制 α-葡萄糖苷

酶作用。红茶多糖[8]具有一定的抗氧化能力, 并具有良好

的浓度依赖关系, 可以在一定程度上抑制 α-葡萄糖苷酶

和 α-淀粉酶的活性, 从而达到降血糖的效果。刘雪蕊 [9]

通过对黄秋葵多糖进行提取分离后发现不同浓度下黄

秋葵多糖对 α-葡萄糖苷酶的抑制作用大小, 黄秋葵多糖

浓度与 α-葡萄糖苷酶抑制活性呈现一定的剂量相关性 , 

黄秋葵多糖 IC50 为 2393 μg/mL, 表明黄秋葵多糖对 α-

葡萄糖苷酶有较强的抑制作用。丁琅等[10]从拟小叶喇叭

藻和喇叭藻中用热水提取获得水溶性多糖 TCP 和 TOP, 

都具有良好的 α-葡萄糖苷酶抑制活性 , IC50 分别为

204.1 和 113.2 μg/mL, 优于阿卡波糖(220.3 μg/mL)。宋

佩林等 [11]则发现瘤背石磺多糖具有比阿卡波糖更高的

α-葡萄糖苷酶抑制率。 
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表 1  对 α-葡萄糖苷酶活性具有抑制作用的天然活性成分 
Table 1  Natural active ingredients that inhibit the activity of α-glucosidase 

天然活性成分 名称 文献来源 

多糖类 
 
 
 
 
 
 
 
 
 

皂苷类 
 
 
 
 
 

生物碱 
 
 
 
 
 

黄酮类 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 

多肽类 
 
 
 
 
 
 
 

萜类 
 
 
 
 
 
 
 
 

其他 

蒲公英全草多糖 
党参多糖 
大黄多糖 

桦褐孔菌菌丝粗多糖 
香菇菌丝多糖 

红茶多糖 
黄秋葵多糖 

拟小叶喇叭藻水溶性多糖 
瘤背石磺多糖 

 
人参皂苷 
蒺藜皂苷 

苦瓜活性皂苷 
大越豆芋花总皂苷 

大豆皂苷 
 

新疆药桑叶粗品生物碱 
竹叶椒生物碱 
托盘根生物碱 
楮树皮生物碱 

桑叶、鸭跖草、广东万年青生物碱 
 

玉蜀黍总黄酮 
芳姜黄酮 

香蕉花黄酮 
荞麦花黄酮 
桑叶黄酮 
甘草黄酮 

大豆异黄酮 
槲皮素-鼠李糖-半乳糖苷、槲皮素-阿拉伯

糖-鼠李糖苷 
爱神木叶黄酮醇 

黄枣叶黄酮 
 

核桃多肽 
山杏整仁多肽 

银杏多肽 
亚麻胰蛋白酶抑制剂 

麦芽根多肽 
啤酒糟多肽 

蛋清蛋白多肽 
 

簕菜二萜化合物 
贝壳杉烷类二萜化合物 16-kauren-19-oic 

acid 
齐墩果酸和熊果酸 

灵芝子羊毛甾醇型三萜化合物 
人参萜类 
羽扇豆醇 

阿江榄仁酸、科罗索酸 
 

何首乌甲醇提取物 
何首乌二苯乙烯氧苷 

甲壳低聚糖 
鼠尾草酸 

红甘蓝花青素 
赤藓糖醇 
灵芝霉素 

[3] 
[4] 
[5] 
[6] 
[7] 
[8] 
[9] 

[10] 
[11] 

 
[12] 
[13] 
[14] 
[15] 
[16] 

 
[17] 
[18] 
[19] 
[20] 
[21] 

 
[22] 
[23] 
[24] 
[25] 
[26] 
[27] 
[28] 
[29] 

 
[30] 
[31] 

 
[32] 
[33] 
[34] 
[35] 
[36] 
[37] 
[38] 

 
[39] 
[40] 

 
[41] 
[42] 
[43] 
[44] 
[45] 

 
[46] 
[47] 
[48] 
[49] 
[50] 
[51] 
[52] 
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2  皂苷类 

皂苷类成分广泛存在于中草药中, 是许多中药发挥

降血糖作用的有效成分之一。人参中主要的药用成分为人

参皂苷, 具有抗肿瘤、抗炎、抗氧化、降血糖和抑制细胞

凋 亡 等 多 种 药 理 活 性 ; 徐 磊 等 [12] 发 现 人 参 皂 苷

25-OH-PPT、25-OCH3-PPT、PPT、PT 都是来自于人参根

酸水解产物的降血糖活性成分, α-葡萄糖苷酶抑制活性强

于阿卡波糖的 25-OH-PPT 和其类似物。张素军等[13]研究表

明蒺藜皂苷可以通过抑制大鼠小肠的 α-葡萄糖苷酶从而达

到抑制大鼠餐后血糖水平升高的目的。植物中含有的皂苷

也具有一定的 α-葡萄糖苷酶抑制作用。王琪等[14]研究显示

利用连续提取法提取到的苦瓜活性皂苷也具有一定的 α-葡

萄糖苷酶抑制作用。周萌[15]研究发现大越豆芋花的醇提取

物对 α-葡萄糖苷酶的抑制效果要高于水提取物, 而醇提取

物中总皂苷的含量最高, 选择对 α-葡萄糖苷酶抑制活性较

好的醇提取物, 采用有机溶剂萃取法对其进行分离纯化并

再次比较其抗氧化活性及 α-葡萄糖苷酶抑制活性, 乙酸乙

酯相中皂苷含量最高, 为 29.04%(占提取物), 具有较强的

α-葡萄糖苷酶抑制活性 , 其 α-葡萄糖苷酶的 IC50 值为

137.12 μg/mL。除此之外大豆皂苷对 α-葡萄糖苷酶也有很

强的抑制作用[16]。 

3  生物碱 

王贺[17]通过新疆药桑叶的粗品生物碱进行了 α-葡萄

糖苷酶抑制活性实验, 结果表明新疆药桑叶的生物碱对 α-

葡萄糖苷酶抑制活性明显, 并且通过对不同纯化过程处理

的粗品生物碱、多糖和黄酮进行了 α-葡萄糖苷酶抑制活性

实验发现, 桑叶其中的多羟基生物碱是起降低血糖作用的

主要物质。宋彤彤等[18]发现竹叶椒中含有的生物碱对 α-

葡萄糖苷酶有较好的抑制作用, 其抑制强度与浓度呈依赖

关系, 并且抑制作用类型为典型的非竞争性抑制, 可以通

过与酶和底物复合物相结合达到降低 α-葡萄糖苷酶活性的

目的。官慧敏等[19]则通过超声波辅助法提取托盘根生物碱, 

并以麦芽糖为底物, 阿卡波糖为阳性对照进行 α-葡萄糖苷

酶体外抑制实验, 结果显示 75 g/L 的托盘根总生物碱抑制

率是 13.33%, 50 g/L 总生物碱抑制率是 48.33%。楮树皮、

桑叶、鸭跖草、广东万年青等植物中含有的生物碱对 α-葡

萄糖苷酶都具有一定的抑制作用[2021]。 

4  黄酮类 

黄酮类化合物广泛存在于天然植物中, 并且种类繁

多。杨小倩等[22]通过分离纯化玉蜀黍不同部位提取物, 发

现玉蜀黍须总黄酮提取物对 α-葡萄糖苷酶和 α-淀粉酶的抑

制作用温和, 且亲和力较强。玉蜀黍须、秸秆芯、秸秆皮

部位的总黄酮提取物对 α-葡萄糖苷酶抑制作用 IC50分别为

0.63、0.348、0.131 mg/mL; 对 α-淀粉酶抑制活性在 0.125~ 

2 mg/mL 质量浓度范围内, 最大抑制率分别为 24.73%、

21.46%、14.63%, 明显强于玉蜀黍不同部位总皂苷、总多

糖、总蛋白质的降糖效果。肖露等[23]研究发现芳姜中的黄

酮及其衍生物能够以剂量依赖性、时间依赖性的方式抑制

α-葡萄糖苷酶和 α-淀粉酶的活性, 芳姜黄酮及其衍生物可

与底物竞争性结合 α-葡萄糖苷酶的酶活中心, 从而阻碍酶

与底物结合, 芳姜黄酮对 α-葡萄糖苷酶活性的抑制低于阿

卡波糖, 其衍生物 PY-2-17 和 PY-2-33 对 α-葡萄糖苷酶活

性的抑制作用更优于阿卡波糖。王会等[24]研究结果表明乙

醇提取香蕉花黄酮提取物对 α-葡萄糖苷酶活性抑制率可达

到 88.56%, 高于阳性对照阿卡波糖(56.45%)。朱丽艳等[25]

则通过研究发现荞麦花总黄酮对 α-葡萄糖苷酶活性有较强

的抑制作用, 20 mg/mL 的荞麦花黄酮对 α-葡萄糖苷酶的抑

制活性与 0.2 mg/mL 浓度的阿卡波糖相当。薛长勇等[26]的

研究则表明桑叶黄酮对 α-葡萄糖苷酶具有较强的抑制作

用。甘草黄酮、大豆异黄酮、爱神木叶黄酮醇, 酸枣叶中

的芦丁、槲皮素-鼠李糖-半乳糖苷、槲皮素-阿拉伯糖-鼠李

糖苷等都具有明显的 α-葡萄糖苷酶抑制作用[2731]。 

5  多肽类 

多肽是相对分子质量低于 10000, 少于 100 个氨基酸

通过肽键连接而成的化合物。许多植物中含有的多肽都

具有良好的 α-葡萄糖苷酶活性抑制作用。杜侃莹[32]发现

核桃多肽对 α-葡萄糖苷酶活性也有一定抑制作用, 其中

分子量为 3~10 kDa 肽段抑制率最高, 抑制率可达 67%, 

分子量<3 kDa 肽段为 53%、分子量>10 kDa 肽段为 40%。

崔洁等[33]将山杏整仁进行酶解后释放出具有功能活性的

短肽, 山杏整仁多肽可以在一定程度上抑制 α-葡萄糖苷酶

的活性。张灿[34]研究则发现银杏多肽对 α-葡萄糖苷酶具有

较强的抑制作用, 对银杏多肽进行分离纯化成 6 个组分, 

其中<3 kDa 和 3~10 kDa 的 2 个组分的 α-葡萄糖苷酶抑制

率较高分别为 50.43%和 43.59%, 说明银杏多肽中的小分

子肽对 α-葡萄糖苷酶活性具有更强的抑制作用。吴峰[35]

发现亚麻中亚麻胰蛋白酶抑制剂可以抑制 α-葡萄糖苷酶的

活性 , 通过化学合成亚麻双功能多肽基因 , 并克隆到

pGEX-6p-1 载体在大肠杆菌 BL21 中进行重组表达, 获得

亚麻胰蛋白酶抑制剂, 发现合成的亚麻胰蛋白酶抑制剂对

α-葡萄糖苷酶的抑制活性明显高于天然亚麻胰蛋白酶抑制

剂, 证实亚麻胰蛋白酶抑制剂不仅能抑制抑制 α-葡萄糖苷

酶的活性, 在亚麻胰蛋白酶抑制剂和 α-葡萄糖苷酶之间还

会形成复合物。沈佳奇[36]通过酶解从啤酒工业副产物麦芽

根中提取多肽并对其进行分离纯化, 采用 PNPG 法测定麦

芽根多肽对 α-葡萄糖苷酶活性的抑制, 研究发现麦芽根多
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肽抑制 α-葡萄糖苷酶活的 IC50 值可达 2.89 mg/mL。由啤酒

工业的另一副产物啤酒糟酶解制备的生物活性多肽也具有

一定的 α-葡萄糖苷酶活性抑制作用, 林鸿佳[37]对啤酒糟粗

多肽进行分级分离后检测不同分子量啤酒糟多肽对 α-葡萄

糖苷酶的抑制活性, 发现分子量小于 5 kDa 的啤酒糟多肽

组分具有最高的 α-葡萄糖苷酶抑制活性。荧光光谱测试结

果表明, 啤酒糟多肽抑制剂对 α-葡萄糖苷酶有荧光猝灭现

象, 且该过程为单一的静态猝灭过程。利用分子对接技术分

析该多肽与 α-葡萄糖苷酶的结合作用发现, 小分子多肽可

以进入 α-葡萄糖苷酶的活性口袋, 深入酶的催化活性中心, 

该多肽可以通过与 α-葡萄糖苷酶活性中心的钙离子及周围

多个氨基酸残基产生相互作用, 占据了 α-葡萄糖苷酶的活

性中心, 从而产生抑制效果。而 YU 等[38]证明从鸡蛋白蛋白

中提取分离得到的多肽可以抑制 α-葡萄糖苷酶的活性。 

6  萜  类 

李晨悦等[39]研究结果表明簕菜中含有的二萜化合物具

有良好的抑制 α-葡萄糖苷酶的活性, 抑制率为 36.5%, 高于

对照品阿卡波糖的抑制率 20.7%。贝壳杉烷类二萜化合物

16-kauren-19-oic acid 具有抑制 α-葡萄糖苷酶的活性[40]。ALI

等[41]发现苦味叶下珠正己烷提取物对 α-淀粉酶具有抑制

作用, 进一步分离得到 4 个单体化合物, 生物活性研究表

明, 同分异构体齐墩果酸和熊果酸(2:1)的混合物对 α-淀粉

酶具有显著的抑制活性(IC50 为 4.41 μmol/L)。FATMAWATI

等[42]从灵芝子实体提取物中分离得到一系列羊毛甾醇型

三萜化合物, 其中灵芝酸 Df、灵芝烯酸 A 和灵芝酸 B 表现

出较好的 α-葡萄糖苷酶抑制活性。羽扇豆醇具有抑制 α-

淀粉酶的活性, inotolactone A、B, α-香树精-3-O-β-(5-羟基)

阿魏酸、阿江榄仁酸和科罗索酸等也能够抑制 α-葡萄糖苷

酶[4345]。 

7  其  他 

二苯乙烯类成分是何首乌中含有的主要特征成分。

将何首乌中的二苯乙烯类提取物分离纯化后进行体外 α-

葡萄糖苷酶活性抑制实验, 发现何首乌的甲醇提取物可

显著抑制 α-葡萄糖苷酶的活性[46], 何首乌中含有的二苯

乙烯氧苷在 100 μmol/L 时对 α-葡萄糖苷酶的抑制率达

32.5%, 低于同浓度阳性对照阿卡波糖对 α-葡萄糖苷酶的

抑制率 63.7%[47]。 

低聚糖作为功能性食品重要的基料广泛应用于食品、

保健品、饮料、医药等领域。董朝晖等[48]研究发现甲壳低

聚糖对 α-葡萄糖苷酶具有一定的抑制作用, 并且作用抑制

率与甲壳低聚糖的量呈一定的量效关系, 抑制效果接近阿

卡波糖。鼠尾草酸对 α-淀粉酶和 α-葡萄糖苷酶均有一定的

抑制作用, 其酶动力学结果表明鼠尾草酸以竞争方式抑制

α-淀粉酶活性, 非竞争性抑制 α-葡萄糖苷酶活性。鼠尾草

酸[49]可以与 α-葡萄糖苷酶的活性部位结合形成复合物来

抑制 α-葡萄糖苷酶的活性。红甘蓝[50]中含有的大量花青素

对 α-葡萄糖苷酶也具有一定的抑制作用, 抑制强度低于阿

卡波糖。天然存在于葡萄、西瓜等水果和一些发酵产品中

的赤藓糖醇[51]具有长期降血糖的潜力, 对 α-葡萄糖苷酶具

有较强的抑制作用, 赤藓糖醇可以通过与 α-葡萄糖苷酶的

活性部位结合从而达到抑制 α-葡萄糖苷酶的目的。灵芝[52]

具有抗氧化、降血糖、提高免疫力等诸多作用, 从中提取

的灵芝霉素可以充当 α-葡萄糖苷酶抑制剂, 可以与肠道菌

群一起对 α-葡萄糖苷酶产生较强的抑制作用。 

8  结束语 

天然活性成分降血糖是近些年来的研究热点, 前景

广阔, 上述天然活性成分对 α-葡萄糖苷酶活性具有较强的

抑制作用, 且具有无毒、副作用, 药效温和等优点, 对糖尿

病具有一定的预防和治疗效果。不同的天然活性成分对 α-

葡萄糖苷酶的抑制效果也并不相同, 筛选效果显著的天然

活性成分 α-葡萄糖苷酶抑制剂十分重要, 除此之外, 除少

数已经应用于临床医药, 大多数天然活性成分改善治疗糖

尿病的作用机制仍处于动物实验和体外实验研究阶段, 受

分离提纯工艺复杂, 含量少价格高等因素影响, 距离投入

临床使用仍有较远的距离, 在深入研究这些天然活性成分

治疗糖尿病的作用机制的同时, 研究高效且成本低廉的分

离提纯工艺也十分重要。 
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