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[摘  要] 香豆素属于自然界中存在着的天然有机化合物,它是合成杂环化合物的关键中间体。香豆素的

应用范围相当广泛,这使得它在医药、农业以及生物技术等诸多行业中,成为了重要的研究对象。目前,

已经有不少药物进入到临床试验阶段,那么以香豆素作为主要成分,它的生物活性逐渐变成了研究的焦

点所在。本文对香豆素的种类、生物合成还有生物活性的最新研究情况进行了总结,也给香豆素在今后

的研究方面提供了新的思路。 
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[Abstract] Coumarin belongs to the category of natural organic compounds that exist in nature and serves as a 

key intermediate in the synthesis of heterocyclic compounds. Coumarin, as a compound with rich biological 

activity, has shown its importance in multiple fields. Coumarin is widely used, making it an important research 

object in multiple industries such as medicine, agriculture, and biotechnology. At present, many drugs have 

entered the clinical trial stage, so coumarin as the main component, its biological activity is becoming the focus 

of research. This article summarizes the latest research on the types, biosynthesis, and biological activity of 

coumarins, providing new ideas for future research on coumarins. 
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香豆素(邻氧萘酮),它是一种源自苯基丙烷的衍生物,广泛

的存在于多种植物中。作为一种天然的产物,香豆素不仅仅具有

丰富的结构,还展现出了多种生物活性。香豆素首次是1820年在

零陵香豆的霜状分泌物中被发现的。零陵香豆是一种生长在热

带雨林中的植物,其分泌物中含有香豆素成分,使得这种植物具

有独特的香气。基于香豆素本身通过不同的合成方法合成了香

豆素衍生物,例如Perkin合成法、Pechmann缩合法等,独特的化

学结构为其在医药、农药等领域的应用提供了广阔的前景。近

年来,随着组合化学和计算机辅助药物设计的发展,香豆素衍生

物的研究取得了新的突破,特别是在靶向抗肿瘤和荧光探针识

别药物开发方面表现显著。本文依据香豆素的母核结构进行了

分类,并总结了香豆素衍生物的生物合成途径以及抗癌等生物

活性,为接下来香豆素探索与应用提供参考。 

1 香豆素衍生物的结构分类 

香豆素衍生物可以根据其母核上的取代基以及取代基的位

置差异,将其分为四类,分别是基础型香豆素、呋喃型香豆素、吡

喃型香豆素和异香豆素。由于四类香豆素衍生物在结构和生物

活性上的差异而使其各具特色。对于基础型香豆素,其结构简单,

但却因取代基的不同而赋予了其多样的生物活性。呋喃型香豆

素和吡喃型香豆素则因为引入了新颖的杂环结构,而使它们在

分子识别和生物相互作用方面表现出独特的性质。异香豆素则

因其所特有的结构特点而使其在某些生物过程中具有特殊的反

应性和选择性。随着合成技术的不断创新,新型的香豆素衍生物

接踵而来,为今后的香豆素衍生物研究和应用开辟了新的方向,

例如在医药、农药、功能材料等领域展现广阔前景。 

2 香豆素衍生物的生物合成 

香豆素衍生物的合成乃是一个颇为复杂且呈现出多样特性

的过程,在此过程当中,会牵涉到各式各样的化学反应,同时也会

涉及不少酶促反应。香豆素衍生物在合成之时,所涉及的化学反

应多种多样,像Perkin法、Pechmann缩合法、Knoevenagel缩合法

等均包含在内。伴随合成技术不断取得发展,新的研究成果以及

相关技术接连不断地涌现出来。这些全新的方法具备效率颇高的

特点,而且成本相对较低,还能够对环境起到保护作用,进而为

香豆素衍生物在今后的生产以及应用方面开辟了崭新的思路。 
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2.1 Perkin合成法 

Perkin法是合成香豆素最经典的一种方法,该方法主要是

以水杨醛和乙酸酐为原料,在碱性条件下,利用乙酸钠作为催化

剂,经过缩合和环化反应而生成。该方法反应条件温和,操作简

单,因此被广泛应用于香豆素的合成中,通过该方法,调节反应

物的种类和比例,可以合成具有不同结构和性质的香豆素衍生

物,但此法存在诸多问题,反应时间长、副反应多等,进而会导致

产率较低。为了克服这些缺陷,研究人员致力于在催化条件上进

行深入探索,从而达到提升反应的效率和产率的目标。 

2.2 Knoevenagel合成法 

Perkin法和Knoevenagel合成法在实验操作流程上展示出

了显著的相似性,它们都以水杨醛作为反应的起始原料,在弱碱

性条件下,生成不饱和羰基化合物,再经过环化反应得到香豆素

衍生物。以有机碱如吡啶、哌啶、胺类作为催化剂,合成香豆素

类化合物。此方法在较低温度下进行,反应条件温和,操作简单,

节省能源且提高实验效率,从而提高了整个合成过程的经济效

益。但是,该方法存在反应时间长等问题,为了提高反应效率和

产率,还需要进一步对此方法进行优化。 

2.3 Pechmann缩合法 

Pechmann缩合法是合成香豆素衍生物的一种重要方法,该

反应主要使用了取代苯酚作为反应的起始物料,这一改变替代

了传统的水杨醛。显著地扩展了香豆素这一化合物家族的品种

范围。在特定的Lewis酸催化剂的作用下,生成了香豆素。这种

方法原材料易于得到,操作过程简单,反应过程中无需严格的无

水无氧条件,且产率令人满意,适合应用于大规模生产。但该方

法也存在一些不足之处,例如反应时间较长,产物纯度需要提高

等,因此还需要对该合成方法进行相关方面的优化。 

2.4香豆素的一锅合成法 

Chandra等人[1]经过研究设计开发了一种新的合成技术,该

技术使用α-/β-萘酚作为原料,并且高效制备出多种4-酯基苯

并香豆素,其产率在31%~75%之间。这种方法的优点在于操作过

程简便,反应条件温和,因此在多种不同的底物类型下均能够正

常应用。 

2.5其他合成方法 

除了上述几种香豆素衍生物的合成途径外,通过金属配合

物催化[2]等方法的引入,这些新引进的创新技术使得香豆素类

化合物的合成变得迥然不同。其中,微波辐射合成法在近几年受

到了广泛的关注,该方法能够缩短反应时间,从而提高合成的效

率；超声波合成法也是一种新型的合成方法,该方法能够实现香

豆素衍生物的高效合成,这些方法不仅仅只是提高了合成的效

率,而且还为学者们的探索提供了更多的选择,同时还丰富了对

香豆素结构的精细调控和功能化。 

3 香豆素衍生物的生物活性 

3.1抗肿瘤活性 

诸多研究已经表明,许多新合成的香豆素衍生物都具有颇

为明显的抗癌效果。Radwan等人[3]研究合成了新型香豆素衍生

物,其中一个能够充当膜受体酪氨酸激酶以及细胞色素P450二

者的双重抑制剂,而且经过深入研究还发现它针对肝细胞癌可

以呈现出较为显著的抑制效果。另外,这些衍生物能够凭借通过

抑制肿瘤细胞的增殖或者诱导细胞凋亡的方式,进而对各种癌

细胞的生长起到抑制作用。比如一些新合成的香豆素衍生物可

以抑制乳腺癌、肺癌和结肠癌等恶性肿瘤细胞的增殖,并且相关

研究也显示其作用机制或许和抑制肿瘤血管生成、对细胞周期

加以调节以及影响细胞信号传导等途径存在关联。且经过研究

分析,一部分香豆素衍生物在和其他抗癌药物一同使用的时候,

是能够提升药物的治疗效果的,同时还可以减少副作用的出现,

这无疑为癌症治疗开拓了新的思路。 

3.2抗氧化及抗炎作用 

香豆素衍生物在抗氧化以及抗炎这两方面同样展现出显著

的活性,如Li等人[4]研究发现,香豆素和呋喃香豆素这两种物质,

其作为重要成分在体外所表现出的抗氧化活性有着很大的贡

献。除此之外,这些成分还能够对与炎症相关的信号路径做出相

应的调整,从而促使炎症介质的释放有所下降,进而展现出抗炎

效果。这些研究结果为新型抗氧化剂以及抗炎药物的开发提供

了具有潜在可能性的化合物选择方向。 

3.3抗菌活性 

香豆素衍生物在抗菌方面展现出了巨大的潜力,这为它们

进一步被开发成为高效抗菌药物埋下伏笔。这些香豆素衍生物

在治疗普通的感染性疾病,和在面对由抗药性细菌所引发的感

染时均有望成为良药,在该方面展现了一定的治疗前景。经研究

发现,在香豆素的母核结构上通过引入或添加各种不同的功能

团,能够成功地实现这些衍生物抗菌效力的显著提升。这种方法

不仅提高了药物的效能,还能帮助克服细菌的抗药性问题,为今

后开发新型抗菌药物提供了新的思路。Yu等人[5]研究合成了11

种新型的噻唑基香豆素衍生物,并对其作为抗菌及抗结核药物

的潜力进行了评估。研究结果表明,进一步对合成化合物进行结

构改造,所得到的双香豆素噻唑展现出了显著的抗菌效果。Hu

等人[6]设计合成了具有出色抗菌潜力的新型香豆素-共轭、多柔

性末端香豆素杂化物。并经过生物活性筛选显示,杂化物经甲氧

基苯修饰后对MRSA具有显著的抑制活性,比参考药物诺氟沙星

的抗MRSA活性好了6倍。还开发了分子静电势表面来解释目标化

合物的高抗菌活性。 

3.4神经保护作用 

近些年来,香豆素衍生物在神经保护研究领域也受到了一

定程度的关注。相关研究显示,部分香豆素衍生物具备颇为显著

的神经保护活性,能够在缓解神经细胞损伤以及促进神经功能

恢复方面发挥有效作用。这类化合物在诸如抑制神经退行性疾

病相关酶的活性、对神经递质释放加以调节以及抵御抗氧化

应激等多种机制当中,都展现出了在神经保护方面的极大潜

能。Shaik等人[7]合成了一系列带有咪唑并吡喃环结构的并三环

香豆素衍生物,这些化合物呈现出了胆碱酯酶抑制以及自由基

清除的活性,这给抗阿尔茨海默病的药物研究给予了极大的帮
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助。从体外实验所获结果来看,这些化合物对于AChE有着很高的

抑制作用。而且这类化合物还表现出了较强的自由基清除活性,

这也表明其抗氧化的特性是比较良好的。这些研究成果为香豆

素衍生物开辟了一条新的研究路径,同时也给神经退行性疾病

的治疗增添了新的希望。 

3.5抗抑郁作用 

抑郁症属于在全球范围内普遍存在的精神健康方面的问题,

其关键的病理机制通常被视作和单胺类神经递质失衡、氧化应

激加剧以及神经炎症反应存在极为紧密的关联。香豆素衍生物

作为潜在的抗抑郁药物,已然引发了普遍的关注。通过相关研究

能够发现,某些特定的香豆素衍生物可以凭借对神经递质水平

加以调节的方式来促使抑郁症状得以改善。而且,部分香豆素衍

生物还能够对丘脑-垂体-肾上腺轴进行调节,如此一来使得这

类化合物在抑郁症治疗领域展现出相当大的潜力,能够为抑郁

症患者的治疗给予新的可选途径。 

3.6抗凝作用 

香豆素及其衍生物是主要的口服抗凝剂,因其明确的抗凝

血机制和多样的结构特点,在抗凝血药物研发中具有重要地位。

血栓的形成是心血管疾病的重要病理过程,而抗凝药物是预防

和治疗血栓性疾病的重要手段。近年来,香豆素衍生物在抗凝作

用这一方面的研究也取得了一些进展,研究表明,部分香豆素衍

生物具有抑制血小板聚集和血栓形成的能力,机制可能与抑制

凝血酶的活性、调节血小板功能等有关,且经过对荧光、细胞毒

性等特性的研究分析,可知合成的香豆素衍生物具有作为抗血

栓药物的潜力,并在进一步研究后可能成为抗凝血药物的候选

者,能够为血栓性疾病的治疗提供更多的选择。 

3.7其他作用 

研究在木奶果的果实里,科学家们新发现了三种戊烯基香

豆素,同时确认了七种已知的戊烯基香豆素,并对提取的香豆素

化合物进行了抗-HIV活性测试,结果表明异戊二烯基香豆素展

现了显著的抗HIV-1逆转录酶活性,该类香豆素衍生物在抗HIV

研究领域具有广阔的应用潜力。研究表明,一些新型的香豆素衍

生物可以通过改善胰岛素敏感性、降低血糖水平等途径,从而达

到对糖尿病的治疗,并有效缓解。这使得新型抗糖尿病药物拥有

了新的候选者,同时也为糖尿病患者的治疗带来了新希望。由此

可知香豆素衍生物在农药领域也展现出了巨大的应用潜力。 

4 结语 

在药物化学、医药及其他许多研究领域中,杂环化合物一直

是人们关注的重点。这类化合物在生物活性,药理作用等方面都

显示出其独特的性质。而香豆素及其衍生物较一般杂环化合物,

在低细胞毒性方面优势显著,且所采用的合成方法经改良和革

新更是使合成效率和产率得到显著提高。然而,目前关于香豆素

衍生物的生物活性研究仍然是在不断发展中,还有很多潜在的

生物活性需要进一步的研究和探讨。今后的研究重点应放在以

下几方面,其中包括发展更绿色有效的合成方法以减少对环境

的影响及生产成本；对香豆素衍生物的结构和活性之间的关系

进行深入研究,以设计并合成活性更高的化合物；临床研究较多,

这样可以检验香豆素衍生物治疗疾病的具体用途,并且对相关

知识与技术有较为深入的了解。 
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