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摘要：香豆素类化合物是由苯并 α-吡喃酮环稠合成的次级代谢产物，属于邻羟基肉桂酸内酯类化合物，广泛存在于自然界

中。香豆素类化合物因具有丰富的药理活性及治疗多种疾病的潜力而备受关注，其药理活性及应用是天然产物、新药开发、

大健康领域的研究热点。香豆素类化合物常作为优势结构被应用于药物设计和新药开发领域。多年来，研究人员进行了深入

研究，将吡喃基、倍半萜烯基、烷基胺、硝基、芳烃基、哌嗪基、丙烯酸酯基、三氟甲基等多种化学基团引入香豆素母环结

构中，并有多种香豆素类药物已被成功应用于疾病的治疗。香豆素类药物的开发与应用已成为抗菌、抗肿瘤领域新药开发和

天然产物研究的重要方向，展现出丰富的药理活性和较高的临床价值。基于药渡数据库和国内外文献的研究成果，对具有抗

凝、抗菌、抗肿瘤等治疗活性的香豆素类药物研究进展进行综述，并对其发展前景进行展望，以期对香豆素类药物的进一步

研发和应用提供参考。 
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Abstract: Coumarin compounds are secondary metabolites formed by the fusion of a benzene ring and an α-pyrone ring, belonging to 

the class of ortho-hydroxycinnamic acid lactones, which are widely distributed in nature. Coumarins have attracted considerable 

attention owing to their rich pharmacological activity and potential for treating various diseases, with applications in natural products, 

drug design and development, and overall health. For many years, researchers have studied coumarins in depth, introducing various 

functional groups, such as pyran, sesquiterpene, alkylamine, nitro, aromatic, piperazine, acrylate, and trifluoromethyl groups, into their 

parent ring structure. Several coumarin drugs—particularly antibacterial and antitumor drugs—have been successfully used to treat 

various diseases, demonstrating their rich pharmacological activity and high clinical value. This review summarizes the research 

progress of coumarin drugs with therapeutic activities, including anticoagulation, antibacterial, and antitumor effects, based on drug 

databases and domestic and foreign literature. This study provides an outlook on the development prospects of coumarin drugs, aiming 

to provide a reference for further research, development, and application. 
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香豆素（Coumarin，图 1），化学名称为 1,2-

苯并吡喃酮，是一种邻羟基肉桂酸内酯类化合物。

自然界存在大量的含有香豆素母核的天然化合物，

广泛存在于芸香科、伞形科、车前科等植物中，为

高等植物的次级代谢产物，是一类重要的天然有机

化合物[1,2]。香豆素类化合物在医药制造、食品开发、

染料助剂、功能材料等领域应用十分活跃。随着网

络药理学、代谢组学、生物信息学等学科技术的不

断发展，研究表明香豆素类化合物具有丰富的药理

活性，在发挥抗凝血、抗菌、抗炎、抗氧化、降血

糖、降压、抗肿瘤等方面具有广阔的研究价值和应

用潜力[3,4]。 



本文采用医药大数据服务平台药渡数据库对

香豆素类药物的结构式进行检索，可检索到 33 条

药物研究数据。其中，上市药物 13 条，新药申请

（NDA）药物 1 条、临床三期药物 2 条、临床二期

药物 9 条、临床一期药物 6 条、临床前药物 2 条。

基于国内外文献的研究成果，对具有香豆素结构的

药物按照治疗疾病类型进行综述，聚焦其药理活性，

以期为香豆素类药物的进一步研究及新药研发提

供参考。 

 
图 1  香豆素的化学结构 

Fig.1  Chemical structure of coumarin 
 

1  抗凝血活性药物 

抗凝血是香豆素类药物众多活性中研究较为

成熟的药理活性。香豆素类药物发挥抗凝血功效主

要是基于其可抑制维生素 K 2,3-环氧化物（KO）还

原为维生素 K 氢琨型的反应进程而实现。香豆素

类药物华法林（Warfarin）就是典型的通过抑制 KO
还原的关键酶维生素 K 环氧化物还原酶（VKOR）
来发挥抗凝效果[5]。目前临床使用较广的香豆素类

抗凝血药物有 4个：华法林钾（Warfarin Potassium，

1，图 2）、华法林钠（Warfarin Sodium，2，图 2）、

苯丙香豆素（Phenprocoumon，3，图 2）和替卡法

林（Tecarfarin，4，图 2）。 
华法林钠和华法林钾均属于华法林的金属盐

药物形式，其药理活性类似。临床研究结果显示，

华法林钠在抵御系统性血栓方面显著优于安慰剂

潘生丁/阿司匹林和己酮可可碱/阿司匹林，临床获

益较好[6]。一项关于 188 例受试者的华法林钠生物

等效性试验研究，结果表明药物的安全性良好，同

时研究指出年龄可能是不良事件发生率（11.7%）

的潜在因素[7]。最新研究表明，3D 打印技术可制备

不同剂量的华法林钠，其在心外科、心内科和产科

应用广泛，可提高患者的个体化用药依从性，减少

药品剂量误差[8]。华法林钠微丸是一种纳米药物， 
较之传统剂型（48.4 cm2/g，75%）具有较高的比表

面积（77.7 cm2/g）和渗透性（91%），可加速药物

的体内释放，提高抗凝血活性，具有良好的开发潜

力[9]。 
美国 Aryxtherapeutics 公司研发的新药维生素

K 拮抗剂替卡法林[10]，于 2024 年 4 月获得美国食

品药品监督管理局（FDA）颁发的孤儿药物认定，

其作为新一代口服抗凝血剂，可干扰维生素 K 的

循环利用，抑制凝血因子羧基化过程，可用于深静

脉血栓形成的治疗。替卡法林分子中含有一个酯基，

生物机体内可被酯水解酶分解后失去活性，因此其

不依赖于肝脏代谢，避免了药物相互作用的问题。

研究表明，替卡法林具有良好的药物耐受性[11]、且

能减少药物与食物或药物之间的相互作用[12]。苯丙

香豆素也是经典的维生素 K 拮抗剂，可抑制多种

凝血因子，其作用途径经肝酶 CYP3A4 与 CYP2C9
代谢，尤其适用于某些特殊疾病患者（例如人工心

脏瓣膜植入者），临床效果较好[13]。 

 
图 2  具有抗凝血活性的香豆素类药物 1～4 

Fig.2  Coumarin drugs 1～4 with anticoagulant activity 
 

2  治疗皮肤疾病药物 
香豆素类药物的另一大临床价值是作为治疗

银屑病药物使用。1954 年由 Valeant 研发的三甲沙

林 （Trioxsalen，5，图 3）和甲氧沙林（Methoxsalen，
6，图 3）获得了 FDA 批准，可用于治疗银屑病[14]。

三甲沙林在生物机体内可与葡萄糖醛酸高度结合，

其代谢物水溶性良好，通过细胞色素 P450 酶进行

氧化代谢，抑制脂肪酸和细胞膜生物合成来实现对

细菌、真菌和部分病毒的抑制作用，属于光敏剂药

物[15]。三甲沙林在抗菌功效的同时也可增强细胞生

长，在皮肤科（治疗真菌感染，如手癣、足癣、体

癣）、外科（如脓疱疮、小面积烧伤创面感染、术

前皮肤消毒）、口腔科（作为抗菌成分添加于牙膏

和漱口水中，用于缓解轻度牙龈炎）等方面应用较

好[16]。甲氧沙林与三甲沙林均属于呋喃香豆素类光

敏剂，值得注意的是，这类药物经口服或局部给药

后并无活性，需与长波紫外线（UVA）照射联合使

用方可起效[17]。甲氧沙林较之三甲沙林，拥有更高

的光敏化效率，在 UVA 照射下能更有效地诱导

DNA 分子交联，可更显著地抑制皮肤中过度活跃

的免疫反应和炎症细胞增殖，常被用于特应性皮炎
[18]、多形性光疹[19]、白癜风[20]等皮肤疾病的治疗。

Jamatia 等[21]制备了一种共载甲氧沙林/姜黄素的脂

质聚合物杂化纳米颗粒（MS CUR LPHNPs），其

粒径（206.8 ± 3.2）nm，包封率（84.90 ± 0.68）%，

有望应用于治疗银屑病。 
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5-(4-苯氧基丁氧基)补骨脂素（PAP-1，7，图 3）
是一种人工合成的香豆素类化合物，该物质可降低

生物机体的血清总胆固醇及炎症因子水平，可通过

电压门控钾通道 Kv1.3 发挥抑制过敏性皮炎[22]。

此外，PAP-1 可降低动脉粥样硬化模型（AS）大鼠

的血清血脂和炎症因子水平，通过调控 MSR1 和

ABCA1 蛋白表达，对 AS 大鼠心肌细胞具有保护

作用[23]。橙皮油内酯（Auraptene，8，图 3）是一

种含长链烷烃氧基香豆素类化合物，具有抗炎、抗

肿瘤等多种药理活性，在皮肤病、慢性疾病防治领

域潜力较大。研究表明 Auraptene 可明显抑制炎症

因子 COX-2、IL-6、IL-1β和 NF-κB，其抑制率分

别约为 20%、49%、30%和 33%[24, 25]；此外，

Auraptene 还具有调节 T 细胞和巨噬细胞功能。例

如，Han 等[26]报道了 Auraptene 可通过抑制辅助型

T细胞 2介导的炎症反应、减少嗜酸性粒细胞浸润、

调控免疫-表皮细胞间通讯以及维持皮肤微生物群

稳态，发挥抗特应性炎症作用。 

 
图 3  具有皮肤疾病治疗活性的香豆素类药物 5～8 

Fig.3  Coumarin drugs 5～8 with therapeutic activity for skin 
diseases 

 
3  治疗肿瘤疾病药物 

香豆素类药物可通过诱导肿瘤细胞凋亡、抑制

肿瘤新血管生成等多种作用机制发挥良好的抗肿

瘤效果[27]。目前研究表明，香豆素类药物在抗乳腺

癌、肝癌、前列腺癌、胃癌、宫颈癌、卵巢癌等多

种疾病中展现出良好的药理活性 [28]。尿石素 A
（Urolithin A，9，图 4）属于苯并香豆素类化合物，

主要来源于石榴、草莓、核桃等水果和坚果，同时

也是鞣花单宁在肠道菌群作用下的代谢产物。尿石

素 A 以雷帕霉素靶蛋白（mTOR）依赖的方式诱导

自噬关键调控因子-转录因子 EB（TFEB）入核，并

抑制 TFEB 的泛素化降解来促进巨噬细胞通过线

粒体自噬-溶酶体途径清除受损线粒体、减少因受

损线粒体释放核酸所诱导的有害炎症因子产生，从

而发挥抗乳腺癌活性[29]。蛇床子素（Osthole，10，

图 4）属于一种呋喃香豆素类化合物，具有良好的

抗肿瘤、抗菌和抗神经系统疾病活性。研究表明蛇

床子素可通过抑制 GSK-3β/AMPK/mTOR 通路，

抑制肿瘤细胞的侵袭和迁移，进而抑制糖酵解机制

来提高肝癌细胞的放射敏感性[30]。此外，蛇床子素

对卵巢癌、宫颈癌、肝癌方面具有较好的临床开发

前景。吴梅梅等[31]构建了一种基于蛇床子素肝靶向

脂质体，研究表明该脂质体较之游离蛇床子素，能

增强细胞吸收，且作用于促凋亡基因（p53）的表

达，具有好的抗肝癌 HepG-2 细胞作用。 
紫花前胡素（Decursin，11，图 4）主要来源于

伞形科植物紫花前胡的根部，属于吡喃香豆素类化

合物，是一种有效的蛋白激酶 C 激活剂，可通过下

调细胞周期蛋白依赖性激酶  2（CDK2）  和 4 
（CDK4）的蛋白表达，将前列腺癌 22Rv1 细胞阻

滞于 G1 期，表现出好的抗肿瘤效果[32]。Hyun 等
[33]研究指出紫花前胡素也可作为先导化合物，对其

进行内酯结构修饰获得活性分子，其在抑制非小细

胞肺癌方面有开发潜力。此外，紫花前胡素还具有

神经保护、修复细胞损伤作用。 
秦皮乙素（Aesculetin，12，图 4）主要来源于

芸香科植物柠檬的叶，在木犀科植物苦杨白蜡树的

树皮及颠茄、曼陀罗、地黄植物等中也有分布，属

于 6, 7-二羟基香豆素类化合物，具有抗菌、抗炎、

抗肿瘤作用。有研究报道，秦皮乙素可通过介导细

胞凋亡、阻滞细胞周期以及靶向 PI3K/AKT/mTOR
信号通路实现胃癌的治疗[34]。Shahbaz 等[35]研究指

出秦皮乙素可发挥免疫反应调节、抗血管生成、抑

制肿瘤细胞生长等多种作用机制，进而激活肿瘤细

胞凋亡，发挥抗肿瘤活性。瑞香素（Daphnetin，13，
图 4）属于 7, 8-二羟基香豆素类化合物，是秦皮乙

素的同分异构体。其最初是由瑞香科植物长白瑞香

中提取的活性成分，可做为铁死亡诱导剂通过特异

性靶向 NQO1 发挥抗卵巢癌作用[36]。孟小双等[37]

实验发现瑞香素可增强放疗对肺癌 LLC 细胞小鼠

移植瘤的生长的抑制作用，具有较高的放疗增敏作

用，作用机制可能与其激活 p53、抑制 RRM2 形成

有关。 
白花前胡乙素（Praeruptorin B，14，图 4）主

要来源于伞形科植物白花前胡的根部，属于角型二

氢吡喃香豆素类化合物，具有平喘、抗肿瘤及心血

管疾病防治等多重药理活性。其可通过下调基质金
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属蛋白酶- 2/-9 (MMP-2/-9)、AKT 和 Ikk-α磷酸化

发挥抗宫颈癌活性[38]。 
橙皮油内酯（Auraptene，8，图 3）可通过作用

于MMP-2 和 MMP-9来抑制黑色素瘤细胞迁移与

侵袭[39]。负载橙皮油内酯的壳聚糖纳米粒，其粒径

211 nm，可促进 P53 的表达，同时抑制 Bcl-2 的表

达，进而诱导卵巢癌 A2780 细胞细胞凋亡，且对正

常细胞系（HFF-1）无抑制作用[40]。 
阿魏醇（Ferulenol，15，图 4）是伞形科植物

阿魏分泌的油胶树脂，属于倍半萜烯基香豆素类化

合物，可阻碍氧化磷酸化进程，抑制腺嘌呤核苷酸

移位酶来抑制 ATP 合成，具有促氧化和抗肿瘤活

性。研究表明阿魏醇可下调 Bcl-2 蛋白表达、提高

脂质过氧化速率，并降低酶类抗氧化剂 （过氧化

氢酶 CAT、谷胱甘肽 S-转移酶 GST）与非酶类抗

氧化剂（谷胱甘肽 GSH）的水平来发挥抗肺癌活性
[41]。 

此外，为了进一步提高香豆素类化合物的抗肿

瘤活性，常采用药物拼合原理将其与另一抗肿瘤活

性单元，包括查尔酮、缩氨基硫脲、金属络合物、

组蛋白去乙酰化酶抑制剂等偶联形成双靶点抗肿

瘤缀合物[42-44]。

 
 

图 4  具有抗肿瘤活性的香豆素类药物 9～15 
Fig.4  Coumarin drugs 9～15 with anti-tumor activity

 
4  治疗心脏疾病药物 

香豆素类药物在治疗心脏病领域中也发挥着

重要作用，可用于预防血栓形成和改善血液循环，

尤其适用于冠状动脉粥样硬化性心脏病、心绞痛及

急性心肌梗死等疾病。卡波孟（Carbocromen，16，
图 5）是一种乙胺类香豆素类化合物，可用于防治

心绞痛。其对冠状血管可发挥选择性的扩张作用，

临床主要用于慢性冠脉功能不全的治疗，还可以预

防心绞痛的发作以及手术麻醉时引起的冠脉循环

障碍及心律失常[45]。 
双香豆素乙酯（Ethyl Biscoumacetate，17，图

5）是两个香豆素环通过共价键连接而成的二聚体。

研究表明其能阻碍已形成血栓的扩展，适用于预防

和治疗血栓栓塞性疾病，在冠状动脉硬化、心房颤

动、人工瓣膜置换等治疗方面颇有优势[46]。 
醋硝香豆素（Acenocoumarol，18，图 5）是一

种硝基苯基取代的香豆素类化合物，其对肺栓塞、

心肌梗死等血栓性疾病具有良好的预防和治疗作

用[47]。醋硝香豆素也具有一定的抗肿瘤活性，可

EGFR 相关信号通路中的 KRAS 和 ERK2，抑制肿

瘤细胞增殖[48]。 
双香豆素（Dicoumarol，19，图 5）对失代偿

性心脏病和心肌梗死具有一定的治疗效果，也可与

肝素联用发挥协同效果用于防治血栓形成[49]。一项

双香豆素在病理性心肌肥厚小鼠模型中的作用研

究，实验表明其可显著缓解苯肾上腺素刺激的心肌

细胞肥大症状，抑制心肌肥厚和心肌纤维化，提高

心脏功能[48]。此外，双香豆素在抗炎、抗菌、抗肿

瘤、调节生物代谢等方面具有良好的药理活性[50-52]。 

 
图 5  具有心脏病治疗活性的香豆素类药物 16～19 

Fig.5  Coumarin drugs 16～19 with therapeutic activity for 
heart disease 

 
5  抗菌活性药物 

世界卫生组织（WHO）发布《2025 年全球抗

生素耐药性监测报告》指出，当前病原微生物已对

几乎所有抗生素产生耐药性，耐药率已处于危险高

位且持续攀升，寻找新型抗菌药物迫在眉睫。天然

产物无疑是寻找新型抗菌药物的重要领域，研究发
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现香豆素类药物具有良好的抗菌活性[53]。蛇床子素

（10，图 4）具有广谱抗菌作用，可做为杀菌剂用

于小麦白粉病以及水稻立枯病等农作物疾病的治

疗[54]。一项关于蛇床子乙酸乙酯提取物的体外抗菌

活性研究，实验表明蛇床子素是主要活性分子，其

对大肠杆菌和金黄色葡萄球菌的最低抑菌浓度

（MIC）均为 0.39 mg/mL，具有较好的抑菌效果，

为蛇床子中药材制备抗菌药物提供理论支持[55]。值

得注意，蛇床子素对单核细胞增生李斯特菌（L. 
monocytogenes）也具有抗菌活性，其 MIC 为 62.5 
μg/mL，且能以浓度依赖性方式有效抑制其生长[56]。

扫描电子显微镜（SEM）图像显示，蛇床子素可作

用于单核细胞增生李斯特菌的形态，促使其表面粗

糙、细胞收缩及破裂，作用机制可能通过抑制细菌

三磷酸腺苷（ATP）的酶活性，促进细胞内活性氧

（ROS）积累，最终导致细胞死亡。该研究表明是

L. monocytogenes 的潜在抗菌剂候选物，对食源性

病原体防控具有应用前景。  
丁香菌酯（Coumoxystrobin，20，图 6）属于

甲氧基丙烯酸酯香豆素类化合物，抗菌活性主要体

现在广谱的杀菌效果上，对多种植物病原真菌有抑

制作用，尤其对子囊菌和担子菌引起的病害效果突

出。荔枝霜疫病菌（Peronophythora litchii）是引起

荔枝霜疫霉病的病原菌，属于一种专性寄生真菌，

主要侵染荔枝的果实、花穗和叶片。研究指出丁香

菌酯可对荔枝霜疫病菌不同发育阶段均表现出高

效的抑制活性，通过抑制真菌线粒体呼吸作用来阻

断能量代谢，从而发挥杀菌效果[57]。丁香菌酯具有

良好的配伍性能，可与咪鲜胺、戊唑醇等复配使用，

对水稻纹枯病能发挥协同防治作用[58]。  
6-甲基香豆素（6-Methylcoumarin，21，图 6）

对灰葡萄孢菌的抑菌活性较为稳定，最佳使用条件

为 pH6~9，且金属离子（Na+、Ca2+）可增强其抑菌

效果[59]。此外，丁香菌酯[60]和 6-甲基香豆素[61]均

可用于苹果树腐烂病治疗，尤其是丁香菌酯可高效

抑制真菌线粒体呼吸作用、阻断能量代谢，并调节

作物内源激素合成。 
王草素（Ostruthin，22，图 6）是一种二甲基

二烯基香豆素类化合物，对脓肿分枝杆菌、金分枝

杆菌、偶发分枝杆菌等多个分枝杆菌的抑制剂活性

与乙胺丁醇和异烟肼的抑菌活性相当，应用潜力较

大[62]。 
新生霉素钠（Novobiocin sodium，23，图 6）

可通过靶向 DNA 螺旋酶（Gyrase）发挥对金黄色

葡萄球菌、流感嗜血杆菌、奈瑟菌属等多种革兰阳

性或阴性细菌的治疗效果[63]。 
氯新生霉素（Clorobiocin，24，图 6）是新生

霉素钠的衍生物，可通过抑制 MlaC 蛋白发挥抗菌

活性，其主要对革兰氏阴性菌有效[64]。 
香豆霉素（Coumermycin A1，25，图 6）是一

种天然氨基香豆素类化合物，作为 DNA Gyrase 抑

制剂，对革兰氏阳性菌和部分革兰氏阴性菌都有效。

其可抑制细菌的细胞分裂，多用于治疗肠道感染，

其软膏剂型适用于皮肤及创面感染的治疗[65]。 

 
图 6  具有抗菌活性的香豆素类药物 20～25 

Fig.6  Coumarin drugs 20～25 with antibacterial activity 
 

6  抗神经系统疾病药物 
现代药理研究发现香豆素类药物在阿尔兹海

默症（AD）、帕金森病（PD）、癫痫等神经系统

疾病领域也具有良好的治疗效果[66]。蛇床子素（10，

图 4）可通过抑制海马组织中的炎症因子来减轻海

马神经元损伤改善 AD[67]。蛇床子素也被发现在癫

痫模型中其抗惊厥效果等同于丙戊酸[68]。 
欧前胡素（Imperatorin，26，图 7）主要来源
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于伞形科植物白芷、独活、当归等中药材的根部，

属于呋喃香豆素类化合物，具有良好的抗炎、抗氧

化及神经保护作用。研究表明，欧前胡素可通过改

善 β淀粉样蛋白 1-42（Aβ1-42）沉积以及抑制环氧

合酶-1（COX-1）等作用达到缓解 PD 的临床效果
[69]。欧前胡素对治疗 AD 的关键靶点可发挥积极作

用，可显著提高 AD 模型小鼠海马组织中 SIRT1 的

蛋白表达水平，同时抑制PERK/eIF2α 通路，减轻

神经炎症和氧化应激损伤，保护神经元，提升脑内

乙酰胆碱水平，改善认知[70]。此外，欧前胡素还具

有血管扩张、抑制心肌肥大、抗肝纤维化的药理作

用[71-72]。 
Ensaculin（KA-672，27，图 7）属于甲氧基苯

基哌嗪香豆素类化合物，具有良好的 N-甲基天冬

氨酸（NMDA）受体抑制效果，可减少神经元的兴

奋性毒性，保护神经细胞免受损伤，进而发挥保护

神经作用。同时对 5-羟色胺能受体（5-HT1A、5-
HT7）有较高亲和性，可调节情绪、认知等功能，

进而发挥抗 AD 活性[73]。 
乙磺普隆（Esuprone，28，图 7）属于二甲基

香豆素乙磺酸酯类化合物，被报道可通过抑制单胺

氧化酶 A（MAO-A，IC50 = 7.3 nmol/L）发挥抗癫

痫活性，可能通过调节神经递质平衡和神经元兴奋

性来发挥作用，其抗惊厥活性等同于司来吉兰

（Selegiline）[74]。同时，Esuprone 具有良好的脑渗

透性和口服活性，这使其在神经学研究和潜在临床

应用中具有一定的优势性。阿替普隆（Atibeprone，
29，图 7）则通过选择性抑制单胺氧化酶 B（MAO-
B）发挥抗抑郁活性[75]。最近，蒋艳林等[76]报道了

一种可抑制神经炎症的新型香豆素类药物 P492B
（30，图 7），可剂量依赖性的降低活化的小胶质

细胞一氧化氮合成酶（iNOS）蛋白水平，抑制肿瘤

坏死因子（TNF-α）及白细胞介素-6（IL-6）的表达

水平，有望为神经炎症类疾病提供有效的治疗药物。 

 
图 7  具有神经系统疾病治疗活性的香豆素类药物 26～30 
Fig.7  Coumarin drugs 26～30 with therapeutic activity for 

neurological diseases 
 

7  其他类治疗药物 

香豆素类药物还具有一些其他的药理活性。哌

香豆司特（Picumast dihydrochloride，31，图 8）结

构中含有哌嗪、丙氧基、对氯苯甲基等多种化学基

团，可与靶点的阴离子部位（如受体的酸性氨基酸

残基）通过静电作用结合，增强分子与靶点的亲和

力。哌香豆司特是一种组胺 H1 受体拮抗剂，对支

气管哮喘和肺功能受损的患者具有一定效果[77]。

CI-923（32，图 8）具有抗胆碱能作用，可用于支

气管痉挛性的治疗[78]。 
秦皮乙素及其前药 CPA-926（33，图 8）可以

用于骨关节炎（OA）的治疗，并对胫骨具有保护作

用[79]。一项关于碘乙酸钠诱导的大鼠 OA 模型实验，

研究表明秦皮乙素下调炎症介质和促炎细胞因子

的产生，并保护 OA 模型大鼠的软骨组织免受损伤，

对治疗 OA 具有积极效果[80]。 
INH2BP（34，图 8）通过抑制多腺苷二磷酸核

糖聚合酶（PARP）保护胰岛和 β 细胞系 RIN-5F，
进而发挥降血糖活性，但目前该药物已经终止了临

床试验[81]。 
Palomid 529 （35，图 8）可以治疗新生血管性

年龄相关性黄斑变性，安全性较好[82]。Palomid 529
也可抑制神经胶质瘢痕形成，保护光感受器细胞，

改善视网膜功能，对增生性玻璃体视网膜病变等眼

部疾病具有潜在治疗作用。此外，Palomid 529 能

诱导内皮细胞凋亡，减少血管生成，对肿瘤血管生

成和血管通透性具有抑制作用，有助于抑制肿瘤生

长和转移[83]。 
香豆素酰胺衍生物硝克柳胺（Nicousamide，36，

图 8）通过抑制转化生长因子-β（TGF-β）和肾素活

性减轻肾功能障碍与肾小球损伤，目前正在进行包

括治疗糖尿病肾病和高血压肾病的二期临床试验
[84]。  

Calanolide A（37，图 8）是一种四环双吡喃香

豆素类化合物，具有独特的生物学及药学的分子特

征，被发现是一种非核苷类逆转录酶抑制剂

（NNRTI），具有抗 HIV 活性[85]。香豆素类化合

物 Odiparcil（SB-424323，38，图 8）也正在开展黏

多糖贮积症（MPS）疾病的治疗[86]，该疾病的特征

在于特定糖胺聚糖（GAG）降解中的酶缺乏，而过

量的 GAG 病理积累会导致具有全身特征的多种临

床症状，可影响正常的骨骼，肌肉和结缔组织生理

功能。目前二期临床试验在年龄≥ 16 岁患者显示，

Odiparcil 在 MPS 疾病晚期仅短时间治疗后具有临

床有益效果，且具有高安全性[87]。 
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图 8  具有治疗哮喘、骨关节炎、降血糖等活性的香豆素类药物 31～38 

Fig.8  Coumarin drugs 31～38 with therapeutic activities for asthma, osteoarthritis, and blood glucose lowering 
 
8  结语与展望 

香豆素类药物是一类广泛存在于自然界的天

然产物，具有结构多样性及丰富的药理活性，其常

作为优势结构被应用于药物设计和新药开发领域。

本文综述了具有抗凝血、抗肿瘤、抗菌及抗神经系

统疾病等不同药理活性的香豆素类药物，系统报道

了现阶段香豆素类药物的开发和应用进展，其展现

出良好的疗效和潜在的应用前景，期望为新型潜力

香豆素类化合物的发展与应用提供参考，同时为创

新药的研发提供借鉴。 
但是，目前报道的部分香豆素类药物也存在着

药理活性较弱、作用靶标及机制不明确等不足，其

药代动力学和代谢机制仍有待进一步研究。未来可

运用药物拼合原理将活性单元引入香豆素类药物

分子结构中，以提高药理活性；利用生物信息学探

究香豆素类药物的转录组、蛋白质组等多组学数据，

研究其药物作用的关键信号通路，以提高临床疗效；

同时，基于香豆素类药物中的香豆素分子骨架是一

种常见的荧光基团，具有良好的成像功能[88]，因此

可应用其荧光成像特征探究实时、可视化药物疗效

和代谢，并结合人工智能研究药物的作用靶点、阐

明作用机制；此外，香豆素类纳米制剂已显示出强

大的发展潜力，开发香豆素类纳米药物有望提高药

物的生物利用度，改善其药代动力学。香豆素类纳

米制剂也可作为药物递送与诊疗一体化的前沿载

体，未来可应用于肿瘤治疗、免疫调节等领域，实

现疗效增强与毒性降低的双重突破。 
相信随着香豆素类药物的深入研究，构建具有

多靶点治疗活性的香豆素类药物来提高疾病治疗

效果是今后新药研发和天然产物研究的重点方向，

对于丰富香豆素类药物在临床诊疗中具有重要意

义。 
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	王草素（Ostruthin，22，图6）是一种二甲基二烯基香豆素类化合物，对脓肿分枝杆菌、金分枝杆菌、偶发分枝杆菌等多个分枝杆菌的抑制剂活性与乙胺丁醇和异烟肼的抑菌活性相当，应用潜力较大[62]。
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	氯新生霉素（Clorobiocin，24，图6）是新生霉素钠的衍生物，可通过抑制MlaC 蛋白发挥抗菌活性，其主要对革兰氏阴性菌有效[64]。
	香豆霉素（Coumermycin A1，25，图6）是一种天然氨基香豆素类化合物，作为DNA Gyrase抑制剂，对革兰氏阳性菌和部分革兰氏阴性菌都有效。其可抑制细菌的细胞分裂，多用于治疗肠道感染，其软膏剂型适用于皮肤及创面感染的治疗[65]。

