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摘摇 要: 辣椒碱是辣椒中含有的一类具有辛辣刺激口感的生物碱,主要成分是辣椒素和二氢辣椒

素。 许多研究表明辣椒碱具有镇痛、抗癌、减肥、降糖、降脂和抗炎症的作用。 血脂血糖代谢异常是

导致肥胖、高脂血症和糖尿病的主要因素之一,辣椒碱在动物和人体实验中均表现出良好的控糖、
降脂、减肥功效,其作用效果和作用机理引起广泛关注。 综述了辣椒碱在调节机体糖脂代谢方面的

作用效果,以及辣椒碱作用辣椒素受体 TRPV1 通道、膳食糖脂的消化吸收、肠道菌群组成以及肝

脏、胰腺、脂肪组织、神经系统中与糖脂代谢相关酶、基因调控糖脂代谢的可能机理,以期为辣椒碱

的深度开发利用和科学消费提供参考。
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摇 摇 辣椒是在全世界范围内被广泛消费的蔬菜和香

料之一,在国际香辛料贸易中占有重要地位。 辣椒

在全世界近三分之二的国家均有种植。 世界范围内

约有 20%的人口食用辣椒,主要集中在中国、韩国、
墨西哥、印度、越南、泰国等国家。 我国食用辣椒的

人数高达 40% ,主要集中在湖南、湖北、江西、四川、
云南、贵州、重庆等省市。 近年来,随着川菜、重庆火

锅以及麻辣食品在国内外的迅速流行,食用辣椒的

人群正在不断扩大。
辣椒中含有一类生物碱,是辣椒辛辣刺激口感

的主要成分,也是辣椒的主要活性成分,主要包括辣

椒素(capsaicin)、二氢辣椒素(dihydrocapsaicin)、降
二氢辣椒素 ( nordihydrocapsaicin)、高二氢辣椒碱

(homodihydrocapsaicin)和高辣椒碱(homocapsaicin)
等[1],其中辣椒素、二氢辣椒素两者占辣椒碱总量

的 80% ~90% [2]。 现代研究表明,辣椒具有多种生

理活性,如调节代谢紊乱[3]、预防心血管疾病[3 - 5]、
镇疼[6]、抗癌[7 - 8]、缓解呼吸道疾病[9]、抗炎症[10]、
抗氧 化[11 - 12]、 治 疗 皮 肤 病[13]、 减 肥[14]、 降 血

脂[15 - 16]、降血糖[17]等。 在美国和加拿大,辣椒已被

食品药品监管局 ( Food and Drug Administration,
FDA)批准为非处方药(over the counter drug,OTC),
辣椒素是已被批准的辣椒辣素乳膏(Zostrix)的活性

成分。 机体内糖脂代谢异常是导致高脂血症、糖尿

病、肥胖症等慢性疾病的主要原因,通过生活习惯和

饮食调节对预防糖脂代谢异常有重要作用,作为天

然食物成分的辣椒碱在调节糖脂代谢异常方面表现

出良好效果。

1摇 辣椒碱在调节机体糖脂代谢中的作用

研究发现,辣椒碱对高脂膳食诱导的肥胖大鼠

有明显降低餐后血糖的效果,提高葡萄糖耐受性,还
可以通过提高胰岛素敏感性改善糖尿病大鼠的血糖

代谢,并且辣椒碱也能降低肥胖小鼠空腹血糖含量,
提高胰岛素水平和血糖耐受性[17 - 18]。 Iancu 等[19]

研究了辣椒素对狗的血糖、血浆胰岛素和胰岛素受

体的作用,发现辣椒素可显著降低狗的血糖、增加胰
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岛素分泌,其作用主要是通过提高胰岛素水平来实

现的。 张世奇等[20] 研究发现辣椒素可降低 1 型糖

尿病大鼠空腹血糖、增加肝糖原水平。 在人体试验

中也发现,辣椒素可有效预防肥胖和 2 型糖尿病的

发生[3,21],Yuan 等[22]对 44 位怀孕 22 ~ 33 周患有妊

娠期高血糖的孕妇进行观察,发现她们每天食用 5
mg 辣椒碱,连续食用 4 周后血糖明显下降。 Urbina
等[23]对 77 名志愿者,持续 12 周喂食低剂量的辣椒

素,发现辣椒素能增加糖尿病患者的胰岛素分泌水

平、降低高胆固醇症患者的胆固醇水平。
辣椒碱还具有明显减肥和降低血浆中甘油三酯

浓度的效果。 Manjunatha 等[24] 研究发现辣椒碱可

以明显降低高脂血症豚鼠肝脏总胆固醇(TC)、甘油

三酯(TG)的含量,对肝脏有保护作用。 笔者研究团

队也发现用辣椒素处理脂质代谢异常大鼠和糖尿病

大鼠时,辣椒素通过降低患病大鼠血清中 TC、TG 的

含量,增加高密度脂蛋白胆固醇( high鄄density lipo鄄
protein cholesterol,HDL鄄L)含量,可以在一定程度上

改善患病大鼠血脂代谢异常,而且也降低了糖尿病

大鼠肝脏中脂肪的含量,进而改善了脂肪的堆积,同
时也使肝脏的组织状态得到明显改进,辣椒碱可显

著降低去势大鼠血浆 TC、TG 和低密度脂蛋白胆固

醇( low鄄density lipoprotein cholesterol, LDL鄄C) 的浓

度、抑制肝脏中胆固醇合成、提高高胆固醇饲料大鼠

肝脏胆汁酸的合成与粪便固醇的排泄量[15 - 16,25 - 26]。
也有研究发现辣椒素能升高低 HDL鄄C 患者的 HDL鄄C
浓度,降低患冠心病的风险[5]。

2摇 辣椒碱调控糖脂代谢的机理

由于辣椒碱在减肥、降脂和改善高血糖症方面

效果明显,其作用机理引起了国内外科研人员的广

泛关注,开展了大量研究工作,也取得了许多研究成

果。 辣椒碱对机体糖脂代谢作用的可能机理包括对

膳食糖脂的肠道消化吸收、肝脏转运代谢、脂肪组织

沉积、胰岛素分泌、食欲调控等多个途径的调控。
2郾 1摇 影响辣椒素受体的介导

辣 椒 素 受 体 ( transient receptor potential
vanilloid鄄1,TRPV1)广泛分布于哺乳动物的感觉神

经纤维,在中枢神经、外周神经、呼吸、消化、心脑血

管和泌尿等多个系统中均有表达[27]。 TRPV1 的生

物学功能很多,包括参与免疫激活、介导炎性疼痛、
调节体温、调节胃肠功能、调节脂肪生成以及参与多

种肿瘤的生理和病理过程[28]。 研究发现,通过激活

TRPV1 可增加脂肪细胞内钙离子流抑制高脂膳食

大鼠的脂肪积累和肥胖[12,29],减弱其炎症反应和脂

肪氧化,进而改善肥胖导致的血糖不耐症[10]。 Chen
等[12]也证实辣椒碱激活高脂饲料大鼠内脏脂肪组

织的 TRPV1 通道,引起 Ca2 + 在脂肪细胞之间的转

运,产生 Ca2 + 流,并调整葡萄糖转运载体 4(GLUT4)
的表达,达到改善其胰岛素抵抗的效果。 辣椒素酯

类化合物也能激活 TRPV1 钙离子通道,提高肾上腺

髓质的儿茶酚胺分泌,促进机体产热,减低体重和脂

肪生成[30 - 31],激活小鼠肠道 TRPV1 增加热量生

成[32]。 Zhang 等[17]研究发现辣椒素处理 T1D 大鼠

能增加其肝脏、胰腺和肠黏膜细胞中 TRPV1 的基因

表达,激活肝脏中与糖代谢的关键基因 LXR 和

PDX鄄1 大量表达,胰腺中调控胰岛素分泌的 PDX鄄1
表达,显著降低 T1D 鼠的血糖水平、改善其口服糖

耐量、增加胰岛素水平和糖原的含量、抑制肠道对糖

的吸收以及促进便糖的排出。 而在喂高脂饲料的

TRPV1 基因敲除小鼠中辣椒素的这些作用效果却

降低或消失了[33 - 35]。 这些研究结果,证明了 TR鄄
PV1 通道在辣椒素调控机体糖脂代谢方面起着至关

重要的介导作用。
2郾 2摇 抑制膳食糖脂的消化吸收

食物是人体糖分和脂肪的主要来源,膳食中脂

肪和糖类的消化吸收对血糖、血脂有着重要的影响,
膳食脂肪和碳水化合物的消化吸收主要在小肠中完

成。 因此,肠道消化酶数量和活性直接影响膳食脂

肪和碳水化合物的消化。 张世奇等[20] 研究发现大

鼠灌胃 6、9 mg / (kg·bw)剂量辣椒素可显著抑制大

鼠肠道淀粉酶和葡萄糖苷酶的活性,降低负荷(葡
萄糖、蔗糖和淀粉)的餐后血糖含量。 小肠中淀粉

酶和脂肪酶主要来自胰腺分泌,辣椒素是否影响消

化酶的分泌,尚缺乏研究报道。
另外,大量研究表明,辛辣调料可以改变肠道的

超微结构和渗透性,从而影响肠道对营养物质的吸

收。 红辣椒、胡椒、生姜改变肠黏膜细胞刷状缘膜流

动性,增加细胞微绒毛长度,从而增加小肠的吸收表

面积[36]。 Prakash 等[37] 研究发现,喂食辣椒素、姜
素等辛辣成分的大鼠小肠对钙、铁、锌的吸收显著提

高,胡椒碱和姜素对大鼠小肠谷氨酸的吸收能力分

别提高 87%和 62% 。 Domotor 等[38] 以 14 位健康受

试人员先口服 75 g 葡萄糖,再食用辣椒素(半数有

效量,ED50),检测 4 h 内的血糖变化,发现辣椒素增
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加了胃肠道中的葡萄糖吸收同时促进了胰高血糖素

释放,从而有效调节血糖平衡。 在笔者团队的研究

中发现[20,25],辣椒素并没有增加灌胃葡萄糖大鼠餐

后血糖浓度,辣椒素显著下调了 1 型糖尿病大鼠回

肠钠 葡萄糖共转运载体 1(SGLT1)信号通路中相

关信号因子(SGTL1、GLUT2 和 GLUT5)的表达,增
加粪便中糖分的排泄量,降低膳食总糖表观消化率。
SGLT1 能够直接作用小肠并且能够配合 GLUT2 共

同抑制肠道对葡萄糖的吸收,以上研究结果进一步

证实辣椒素可降低膳食碳水化合物的消化吸收。
2郾 3摇 调节肝脏中糖脂代谢途径

肝脏是脂肪合成、糖原合成和胆固醇代谢的中

枢器官。 葡萄糖进入肝脏,除了合成肝糖原储存外,
过量的葡萄糖也可转变成甘油三酯进入血液中。 肝

脏糖脂代谢是通过胰岛素和核受体(包括 PPAR,
LXR,FXR,LRH1 和维生素 D 受体)信号通路调节

的。 笔者团队研究发现,灌胃辣椒素的糖尿病大鼠

肝脏中 LXR 和 PDX鄄1 的 mRNA 水平和蛋白表达均

显著上调,而受其调控的 G6Pase 的 mRNA 水平与

蛋白表达显著下调,GK 和 GLUT2 的 mRNA 及蛋白

表达显著上调,相应地肝糖原合成明显增加,空腹血

糖明显降低[17]。 辣椒素可以通过激活肝脏中 TR鄄
PV1、调节肝脏中胆固醇鄄7琢 羟化酶(CYP7A1)和羟

甲基戊二酸单酰辅酶 A(HMG鄄CoA)还原酶以及胆

囊中的环氧合酶(COX鄄2)和黏蛋白(MUC5AC),促
进胆汁酸的合成和排泄,抑制高脂肪饮食诱导胆固

醇的形成,降低体内胆固醇浓度[15 - 16,39]。 辣椒素激

活 TRPV1 增加肝细胞 PPAR啄 和自噬相关蛋白的表

达,降低细胞中游离脂肪酸和脂肪的含量,预防脂

肪肝[40]。
关于辣椒碱是如何调控肝脏中糖脂代谢相关酶

和受体基因的,是辣椒碱直接作用还是其在肝脏中

代谢产物产生的作用,这些都有待于进一步研究。
2郾 4摇 改善胰腺中胰岛素的分泌

胰岛 茁 细胞分泌的胰岛素是血糖调节的关键

信号因子。 辣椒碱对胰岛素的分泌有明显促进作

用,从而达到降低血液中糖类含量的目的,可以对糖

尿病发挥某种缓和及治疗作用[41]。 Carlsson 等[42]

发现辣椒素降低胰腺和胰岛血流量,然而辣椒素反

复刺激则导致胰腺和胰岛血流量增加。 调节胰岛细

胞血流量可能会影响胰岛素的分泌,也可能影响胰

腺中消化酶的分泌。 Ahuja 等[41] 研究发现,辣椒降

低餐后血浆胰岛素增加量、曲线面积( iAUC)、C鄄肽

和能量消耗值,相反,肝胰岛素清除指标 C鄄肽 /胰岛

素比值明显高于对照组,然而对餐后血糖值没有明

显影响。 Urbina 等[23]也发现食用 12 周高剂量的辣

椒素能明显增加血浆中胰岛素含量,降低血浆 HDL鄄C
浓度,然而对口服耐糖量(OGTT)测试中血浆胰岛

素水平没有影响。 Akiba 等[43] 的研究显示,TRPV1
在胰岛中有丰富的表达,激活 TRPV1 可促进大鼠胰

岛 茁 细胞分泌胰岛素,进而降低血糖。 陈健[44]研究

表明,激活 TRPV1 可通过上调 GLUT4 的表达改善

因高脂膳食诱导的胰岛素抵抗。 Zhang 等[17]研究表

明,辣椒素能激活 T1D 大鼠胰腺中 TRPV1 的蛋白

表达,显著上调糖尿病大鼠胰脏中 PDX鄄1、 IRS1、
IRS2 和 GLUT2 的 mRNA 水平和蛋白表达,增加血

浆中胰岛素浓度。 大量研究表明,PDX鄄1 具有调控

胰岛 茁 细胞的增生和凋亡功能,能够促进大鼠胰腺

导管细胞上皮细胞分化为胰岛素分泌细胞[45]。
IRS1 和 IRS2 作为胰岛 茁 细胞的关键信号蛋白,并
且能够通过 PI3K 和 MAPK 信号通路进行 茁 细胞发

育和有丝分裂,具有改善胰岛素分泌的功能[46 - 47]。
因此,辣椒素可能通过刺激胰岛素分泌和改善胰腺

功能障碍这两种途径降低血糖。
2郾 5摇 提高脂肪组织胰岛素敏感性

脂肪组织是血糖、血脂的调节池,与肥胖和胰岛素

抵抗直接相关,动物实验和人体研究都表明,辣椒素具

有明显减肥作用。 Kim 等[48]发现辣椒素降低解偶联蛋

白 3 (UCP3) 的表达,提高腺苷酸活化蛋白激酶

(AMPK)和乙酰辅酶 A 羧化酶(acetyl鄄co A carboxyl鄄
ase,ACC)的磷酸化作用,从而提高脂联素和其受体的

表达,改善胰岛素的调节作用。 脂联素是一种胰岛素

增敏激素,可以减轻炎症反应改善胰岛素抗性。 局部

应用辣椒素可以增加脂联素的表达,进而导致肥胖型

大鼠的脂肪组织中的脂肪堆积减少,达到减肥的效

果[49]。 Bartness 等[50]将辣椒素注射到大鼠的白脂肪组

织(white adipose tissue, WAT)中,结果表明 WAT 的传

入和传出神经分别得到改善,重新恢复了调节脂肪的

功能,并且辣椒素能通过抑制炎症和促进高脂诱导小

鼠脂肪组织或肝脏中脂肪酸氧化,改善糖耐量,进而改

善胰岛素抵抗的症状[18]。
2郾 6摇 刺激相关代谢神经

肥胖人群大多食欲旺盛,适度控制食欲,控制食

物摄入量,是调控三高人群和肥胖人群的有效途径

之一。 最近许多报道证实了 TRPV1 不仅存在于主

要感觉神经节的神经肽中,也在其他大脑区域包括
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下丘脑(尾侧)和弓状核中。 免疫组织学研究显示,
小鼠的 TRPV1 是由下丘脑和弓形细胞核(ARC)控
制的,同时它们也是大脑的食品监管和情感表达的

主要部分。 Baboota 等[51] 研究表明,辣椒素刺激肠

道敏感神经细胞,将信号传递给下丘脑,下丘脑再刺

激一些厌食基因表达降低,一些促进食欲的基因表

达上升,厌食基因的表达可能是防御性的控制,这些

基因的相互作用,会引起下丘脑中神经肽及神经生

长因子的增加,引起 TRPV1 受体和 BDNF(brain de鄄
rived neurotrophic factor)的表达,从而降低血浆中甘

油三酯和胆固醇的含量。 除此之外,辣椒素还增加

了其他主要的神经性神经肽类,如 CARTPT(CART
prepropeptide)、 GRP ( gastrin releasing peptide ) 和

CCK(gastrin releasing peptide),亦显著地逆转了高

脂膳食诱导的致病基因增加,如 CNR1(cannabinoid
receptor 1)、GALR1( galanin receptor 1)、GHRL( gh鄄
relin)和 GHSR( growth hormone secretagogue recep鄄
tor),这些基因的联合作用导致高脂膳食小鼠血脂

和体重均下降。 Spiridonov 等[52] 的研究也证明辣椒

素刺激特异性敏感性神经,可引起硫酸脱氢表雄酮

降低,导致血液中甘油三酯降低,调节了脂代谢的平

衡。 Lee 等[49] 发现辣椒素通过 TRPV1 通道降低采

食量,Janssens 等[53]发现添加辣椒素可增加饱腹感、
预防摄入过多食物。
2郾 7摇 改善肠道微生态

近年来,大量研究表明,肠道微生态失调对肥胖

和代谢综合征发生起重要作用[54 - 55]。 肠道微生物

与人体众多的生理和病理相关,如能量平衡调节、血
糖代谢和慢性炎症等[56]。 肠道菌群能够调控肠上

皮细胞产生一种脂蛋白脂肪酶 ( LPL) 的抑制因

子———禁食诱导脂肪细胞因子(Fiaf) 的表达。 微生

物发酵产生的短链脂肪酸还可以刺激肝脏中脂肪代

谢相关的酶,而膳食成分会影响肠道细菌的数量和

菌群分布,进而影响肠道微生态环境,如高脂膳食增

加肠道硬壁菌门和蛋白菌门,降低双歧杆菌和乳杆

菌的丰度[55]。 Song 等[56]研究发现低剂量或高剂量

的辣椒素均可降低体重和肥胖指数,明显降低空腹

血糖和胰岛素水平,提高葡萄糖和胰岛素耐受力,改
善肠道微生物的 琢鄄多样性和 茁鄄多样性,提高硬壁

门 /细菌门比值,增加 Roseburia 丰度和降低拟杆菌

Bacteroides 和 Parabacteroides 丰度。 Roseburia 丰度

与空腹血糖值呈负相关,而 Bacteroides 和 Parabacte鄄
roides 丰度与空腹血糖值呈正相关。 辣椒素明显增

加粪便中丁酸和血浆中总 GLP鄄1 水平,降低血浆中

饥饿激素、TNF鄄琢、IL鄄1茁 和 IL鄄6 水平。 Shen 等[57]

通过对肠道菌群 16S rRNA 基因测序,发现辣椒素

降低高脂饲料小鼠肠道 Proteobacteria,增加 Akker鄄
mansia muciniphila 的丰度,提高小肠黏液素 2 基因

Muc2 和抗菌蛋白基因 Reg3g 的表达量。 Baboota
等[51]的研究也发现,辣椒素可以显著降低大肠杆菌

和厚壁菌的相对丰度, 增加 Akkermansia, Bacte鄄
roidetes,Bacteroides鄄Prevotella 和 Lactobacillus 菌的相

对丰度,诱导了短链脂肪酸的生成量增加,从而调节

血脂和胆固醇含量。 康超[58] 的研究还发现辣椒素

可显著提高肠道产短链脂肪酸细菌的丰度,而且相

应地增加了粪便丁酸水平,丁酸作为膳食纤维在肠

道菌群的重要代谢产物,可以刺激肠道上皮细胞分

泌 HIF鄄1,增加肠道上皮细胞间连接蛋白的表达,进
而改善肠道屏障功能,抑制脂多糖进入血液,从而改

善炎症,调节脂代谢。

3摇 小摇 结

随着人们生活水平的提高,以及人口老龄化的

加重,肥胖、高脂血症和糖尿病发病率呈逐年上升趋

势。 据统计,截至 2016 年全球共有 4郾 15 亿成年人

患有糖尿病。 预计到 2040 年糖尿病发病人数将上

升到 6郾 42 亿,而肥胖和超重人数到 2030 年将分别

达到 11郾 2 亿和 21郾 6 亿。 血脂血糖代谢异常是导致

肥胖、高脂血症和糖尿病的主要因素之一。 作为天

然香辛料中种植和食用最广泛的辣椒,其特有的辣

椒碱成分在动物和人体实验中均表现出良好的控

糖、降脂、减肥功效,它通过分布于体内众多组织器

官中的 TRPV1 发挥调控糖脂代谢的作用,通过抑制

肠道中糖脂消化酶、肠壁细胞糖脂转运子、改善肠道

菌群、刺激胰岛素分泌、促进肝脏糖脂代谢、抑制脂

肪生成等多种功能靶器官和多种调控途径,共同作

用来调节糖脂代谢。 当然,这种联合调控是辣椒碱

直接作用于各个靶器官,还是辣椒碱体内代谢产物

或辣椒碱作用肠道菌群的代谢产物发挥对机体糖脂

代谢的调控,还有待进一步的探究。
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(1. College of Food Science, Southwest University, Chongqing 400715, China;
2. Chongqing Medical and Pharmaceutical College, Chongqing 401331, China)

Abstract: Capsaicinoids, main capsaicin and dihydrocapsaicin, are a group of chemicals naturally occur鄄
ring in chilli peppers with bioactive properties, such as analgesic, anti鄄cancer, weight loss, and lowering
blood glucose and lipid. The metabolic disorder of body glucose and lipid is one of the main factors that
lead to obesity, hyperlipidemia, and diabetes. Capsaicinoids have better effects on glucose control, lipid鄄
lowering, and weight loss in animal and human experiments and the mechanisms have been widely noted.
This paper reviewed effects of capsaicinoids on regulating glucose and lipids metabolism, and the possible
mechanisms of capsaicinoids acted on capsaicin receptor TRPV1 channel, dietary carbohydrate and lipids
digestion and absorption, the gut microbiota and the relation gene in liver, pancreas, adipose tissue, and
nervous system. This review could provide a reference for the utilization of capsaicinoids.
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