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摘  要 

心血管疾病是全球范围内导致死亡的主要原因之一，随着人口老龄化进程加剧，心血管疾病的发生率及

死亡率呈逐年上升趋势。目前治疗以西药治疗为主，常出现不良反应。红曲，是一种临床常用的活血化

瘀中药，其内含有红曲色素、他汀类、甾醇、红曲多糖、氨基丁酸等多种活性成分，具有调节糖脂代谢、

抗动脉粥样硬化、抗炎、抗氧化反应、保护血管内皮、降血压、抗肥胖等多种药理学功效，显著降低

心血管疾病进程中多种危险因素，通过多靶点干预展现对心血管疾病的防治作用。本文旨在为中药红

曲在心血管疾病防治领域的深入研究和临床转化提供理论依据与方向参考，并为新药研发提供更多选

择。 
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Abstract 
Cardiovascular diseases are one of the leading causes of death worldwide, and their incidence and 
mortality rates have been rising steadily due to an increasingly aging population. Current treatments 
primarily rely on Western medicine, which often leads to adverse effects. Red yeast rice (Monascus 
purpureus Went) is a commonly used traditional Chinese medicine for promoting blood circulation 
and removing blood stasis. It contains various active components such as monascin, statins, sterols, 
Monascus polysaccharides and gamma-aminobutyric acid. These compounds exhibit multiple phar-
macological effects, including regulation of glucose and lipid metabolism, anti-atherosclerosis, anti-
inflammatory and antioxidant actions, protection of vascular endothelium, blood pressure reduction, 
and anti-obesity properties. They significantly reduce multiple risk factors involved in cardiovascular 
disease progression and demonstrate preventive and therapeutic potential through multi-target in-
terventions. This article aims to provide theoretical foundations and directional guidance for fur-
ther research and clinical translation of Red yeast rice in cardiovascular disease prevention and 
treatment, while also offering new options for drug development. 
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1. 引言 

红曲是一味活血化瘀的传统中药，为曲霉科真菌紫色红曲霉(Monascus purpureus Went)菌丝体及孢子

寄生在粳米上而成，表面呈紫红色，又称红曲米、赤曲、红米等；主要产于我国浙江、福建、广东等地。

此外，红曲色素作为一种食品添加剂，在韩国及欧美地区广泛使用[1]。红曲在我国已有近千年应用，最

早药用记载为：“红曲酿酒，破血行药势，杀山岚瘴气，治打扑伤损。”中医古籍载红曲：“甘、温、无

毒；消食活血、健脾燥胃。”在医学领域常用来治疗饮食积滞，脘腹胀满，赤白下痢，产后恶露不尽，跌

打损伤等病证。其化学成分主要包括红曲色素、他汀类、甾醇、红曲多糖、γ-氨基丁酸(gamma-aminobutyric 
acid, GABA)等多种生物活性物质[2]。现代药理学研究表明，红曲可通过多靶点及多通路有效调节糖脂代

谢，具有调脂、降血糖、降血压、抗动脉粥样硬化、抗氧化、抗肿瘤、抑菌等药理作用[3]。目前，红曲

及其中药制剂已广泛应用于防治心血管疾病(cardiovascular diseases, CVD)，辅助调理、改善心血管问题，

减少病情加重风险，作用显著[4]。其有效机制主要以红曲中莫纳克林-K (monacolin K, MK)降低血脂作用

为基础。本文整理归纳国内外近几年红曲及其有效成分对 CVD 作用机制相关文献，讨论红曲药理作用，

以期为红曲的临床研究与开发利用提供科学依据及医学证据。 

2. 调节糖脂代谢 

糖脂代谢异常是以血糖血脂异常升高为特点的代谢性综合征，是代谢性心血管疾病发生的重要危险

因素，葡萄糖可以通过糖酵解代谢成丙酮酸，糖酵解产物为脂肪酸合成提供主要碳原和甘油部分，实现

糖代谢与脂代谢的相互转化[5]。胰岛素抵抗(insulin resistance, IR)、高血糖和血脂异常会增加 CVD 发病

率和死亡率[6]。长期血脂异常会导致管腔内脂质、炎症的积累及不稳定斑块的形成，进一步导致管腔狭
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窄、闭塞，使冠状动脉供血不能满足心肌代谢所需能量，最终导致心肌缺血坏死，甚至诱发心力衰竭[7]。
有研究表明约 30%的 2 型糖尿病患者合并 CVD，且 CVD 是 2 型糖尿病患者死亡的主要原因，约占研究

期间患者死亡总数的 50% [8]。糖尿病心血管并发症主要包括合并动脉粥样硬化、冠心病、心肌病、心力

衰竭及动脉瘤等，是糖尿病患者死亡风险上升的主要因素[9]。 

2.1. 调脂 

日本学者最早从红曲中分离筛选出抑制体内胆固醇合成的活性成分 MK；目前，已从红曲发酵物中

分离出 Monacolin L、Monacolin M、Monacolin X 等多种 Monacolin 类化合物。3-羟基-3-甲基戊二酸单酰

辅酶 A (HMG-CoA)还原酶是控制体内胆固醇合成速度的关键酶，Monacolin 类化合物可通过竞争性抑制

HMG-CoA 还原酶而有效减少或阻断内源性胆固醇的合成，其中 MK 的空间结构与体内 HMG-CoA 还原

酶最为接近，活性最显著，后来证实其为化学合成药洛伐他汀。此外，红曲中豆甾醇可有效降低体内胆

固醇水平，降低血脂[10]。Cicero 等[11]研究发现长期应用 MK 的 111 位正常或高胆固醇血症患者的低密

度脂蛋白胆固醇(low-density lipoprotein cholesterol, LDL-C)平均含量降低 20%，并显著降低冠心病患者的

心血管事件风险。De Lellis 等[12]研究证实了服用含有 MK、γ-谷维素(γ-oryzanol)和 GABA 为主要成分的

红曲制剂疗效确切，可改善脂质代谢。与安慰剂组相比，试验组 LDL-C 与总胆固醇(total cholesterol, TC)
平均含量分别下降了 19.3%和 8.3%。高密度脂蛋白胆固醇(high-density lipoprotein cholesterol, HDL-C)的
平均含量增加了约 29.3%。Monascin (MS)和 Ankaflavin (AK)是红曲色素中的两个主要降脂成分。MS 和

AK 在降低 LDL-C 的同时保留了 HDL-C 的含量。有研究表明，MS 和 AK 通过抑制酰基辅酶 A-胆固醇酰

基转移酶(ACAT)、微粒体甘油三酯转移蛋白和载脂蛋白 B (apolipoprotein B-100, Apo B-100)水平，从而

阻止 LDL-C 的组装；MS 和 AK 还可使低密度脂蛋白受体(low-density lipoprotein receptor, LDLR)表达增

强，增加了 LDL-C 向肝脏代谢的运输，降低体内 LDL-C 的水平[13]。此外，MS 和 AK 通过刺激 Apo-A1
表达，促进 HDL-C 合成。上述多种机制共同发挥调脂作用。王小璐[14]利用油酸诱导 HepG2 细胞，建立

体外脂肪蓄积模型，研究红曲黄素 C 改善脂质蓄积的作用机制，对细胞中 TC 及甘油三酯(triglyceride, TG)
含量进行检测；发现红曲黄素 C 浓度为 8 μg/mL 时能显著降低细胞内 TG 含量，TG 含量下降 51.3%，且

与空白组相比无显著性差异。郝珍飞[15]研究发现，红曲素作用于 HepG2 细胞，可使肝脏 X 型受体(liver 
X receptor, LXR)、固醇调节原件 1 (SREBP-lc)、FAS 蛋白及 mRNA 表达水平下调，抑制 LXR/SREBP/FAS
通路，从而抑制了脂肪酸的生成。还可激活过氧化物酶体增殖物激活受体(peroxisome proliferator-activated 
receptors, PPARs)、CPT-1、ACO 等因子，促进脂肪酸 β氧化，从而发挥降脂作用。 

2.2. 降糖 

红曲主要通过保护胰岛 β细胞、促进胰岛素分泌、改善 IR、抑制糖异生、延缓碳水化合物吸收等方

面发挥降糖作用[16]。红曲中 MS 是 PPARγ激动剂，通过激活磷脂酰肌醇 3-激酶/Akt 通路，减弱 PPARγ
磷酸化，提高胰岛素敏感性[17]。同时，MS 抑制蛋白酪氨酸磷酸酶 1B (PTP1B)表达，减轻 IR。丙酮醛是

体内晚期糖基化终末产物(advanced glycation end products, AGEs)的前体，直接参与糖尿病并发症的发生

发展，MK 和 MS 可通过抑制甲基乙二醛，恢复胰腺十二指肠同源框-1 (PDX-1)转录因子的表达，进而减

轻 AGEs 诱导的胰腺损伤，最终促进葡萄糖摄取与胰岛素分泌，减轻胰岛 β 细胞毒性，降低糖尿病发病

风险[18]。α-葡萄糖苷酶是人体消化吸收碳水化合物的关键酶，其活性与餐后血糖浓度关系密切，通过抑

制其活性可改善及治疗 2 型糖尿病。赵楠[19]通过研究发现红曲中 AK 和 MS 能够与 α-葡萄糖苷酶结合

形成稳定的复合物，引起其微观结构改变，最终对 α-葡萄糖苷酶产生抑制作用。动物实验表明红曲可以

改善葡萄糖耐量和胰岛素分泌，降低了糖尿病小鼠的血糖水平；保护胰岛 β 细胞和胰岛内皮微环境，使

胰岛免受高血糖损伤。此外，红曲可强效抑制氧化应激关键因子 8-OHdG、4-HNE、gp91phox 的表达，调
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节 GLUT-2 和 GCK 相关通路，提高胰岛对血糖变化的敏感性[20]。糖异生指由非糖物质在肝脏和肾脏中

转化为葡萄糖或糖原的代谢过程，磷酸烯醇式丙酮酸羧激酶(phosphoenolpyruvate carboxykinase, PEPCK)
是糖异生的关键酶，红曲可降低 PEPCK 活性，抑制糖异生从而减少内源性葡萄糖生成[21]。白世龙等[22]
对红曲治疗糖尿病进行网络药理学研究，得出结论：红曲主要活性成分可能通过 SRC、STAT3 和

HSP90AA1 等关键靶点治疗糖尿病，为红曲治疗糖尿病提供理论参考。此外，有临床试验表明常规降糖

方案基础上联合红曲制剂可显著降低 2 型糖尿病患者血糖水平。 

3. 抗动脉粥样硬化 

动脉粥样硬化(arteriosclerosis, AS)以脂质沉积、炎性细胞浸润、平滑肌细胞和坏死细胞碎片的累积和

转化为病变特征，是 CVD 的重要危险因素[23]。当粥样硬化斑块累及冠状动脉，引起血管狭窄或堵塞，

导致心肌缺血及冠状动脉硬化性心脏病[24]。红曲中 MK、MS、AK 通过降低人体中 TC 和 LDL-C 水平，

调脂抑制血管内斑块形成，达到防治 AS 疾病的目的；有研究表明，AK 预防主动脉脂质斑块积聚作用更

为显著[25]。何卫士等[26]选取 151 例高血脂症伴动脉粥样硬化性心血管疾病风险患者作为研究对象，服

用红曲制剂后，患者冠状动脉钙化积分、颈动脉内膜中层厚度均显著下降，且 Apo B、LDL-C、瘦素水平

均下降，证实红曲可改善 AS 情况，减少心脑血管事件发生率。此外，红曲有效成分可通过 PI3K/PKB/Akt
信号通路增强内皮型一氧化氮合酶活性，增加血浆中一氧化氮(NO)含量。NO 具有维持血管舒张，抑制血

小板的聚集和平滑肌细胞的增生的作用，是维持内皮细胞功能和血管稳定的关键，可有效防止 AS 生成

[27]。红曲可使 ApoE 敲除小鼠肠道组织中紧密连接蛋白-1 和 occludin 蛋白的表达水平显著提升，进而增

加细胞间连接结构和肠道微绒毛长度，改善肠道屏障功能，同时还可降低与胆固醇和 LDL-C 水平呈正相

关的 Alistipes 和 Flavonifractor 菌株的丰度，改善肠道微生物群，调节脂质代谢，最终表明红曲可能通过

影响肠道微生物群结构延缓 AS 疾病进程[28]。红曲可通过降低细胞间黏附分子-1 (intercellular adhesion 
molecule 1, ICAM-1)、血管细胞间黏附分子-1 (vascular cell adhesion molecule 1, VCAM-1)、基质金属蛋白

酶 2 (matrix metalloproteinase 2, MMP-2)的水平、增加血浆中巨噬细胞移动抑制因子(macrophage migration 
inhibitory factor, MIF)含量，减少巨噬细胞向主动脉壁的浸润，减缓 AS 发生，预防血栓生成[29]。 

4. 抗炎、抗氧化反应 

炎症反应是 CVD 发生、发展的重要机制，慢性低度炎症会持续激活免疫系统，导致血管内皮细胞功

能障碍，血管内皮功能障碍是冠状动脉疾病发生的早期关键环节，同时，炎症标志物加速促进氧化应激、

血管收缩和血小板聚集，氧化应激与炎症反应之间的相互作用加剧血管损伤与疾病恶化[30]。刘凯[31]发
现红曲低聚糖能提高巨噬细胞增殖、抑制由脂多糖(lipopolysaccharide, LPS)诱导的巨噬细胞分泌 NO、显

著降低 LPS 诱导的 IL-6 和 TNF-α 的分泌，且对 ABTS 自由基具有较强的清除能力，发挥抗炎、抗氧化

活性，降低 CVD 风险。施洋等[32]发现，红曲可显著降低患者血清 hs-CRP、TNF-α、IL-1β、IL-6 及 IL-
8 水平，抑制炎症因子释放，减轻血管内皮损伤和平滑肌细胞增殖，延缓 AS 斑块进展。Wu 等[33]观察

红曲对 ApoE 敲除小鼠 AS 及斑块稳定性影响，发现红曲降低 hs-CRP、IL-6 和 TNF-α水平，同时还降低

了主动脉中 NF-κB 和 MMP-9 的蛋白质水平，证实红曲可调节炎症信号通路来预防 AS 疾病。有研究发

现，红曲制剂血脂康可以减少血清中 TNF-α、IL-6 和 IL-1β炎症因子表达，通过 TLR4/NF-κB 信号通路抑

制炎症反应，减少除颤次数，缩短自主循环恢复所需时间，减轻心肺复苏后缺血—再灌注损伤[34]。此外，

血脂康可通过抑制内质网应激介导的炎症反应，减轻易受损斑块进展[35]。红曲中含有很多种的抗氧化物

质，如 Dimerumic acid、酚类、红曲色素、黄酮、类黄酮等，都表现出抗氧化活性[36]。特别是红曲红色

素，具有较强清除羟自由基、DPPH 等自由基及抑制黄嘌呤氧化酶的能力[27]。谷胱甘肽/氧化谷胱甘肽是

关键的内源性抗氧化系统，其平衡状态直接影响体内抗氧化能力。红曲通过调节两者间的平衡减轻氧化
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应激，同时抑制巨噬细胞中烟酰胺腺嘌呤二核苷酸磷酸氧化酶(NOX)活性，清除 ROS 产生，进而减轻氧

化应激，红曲中含有的硒元素还可增强谷胱甘肽过氧化物酶 1 的活性，进一步增强抗氧化防御，保护血

管内皮功能并延缓 AS 的过程[37]。Liu 等[38]发现红曲提取物通过调控 Nrf2 信号通路，诱导促血管生成

细胞中的血红素氧合酶 1 (heme oxygenase 1, HO-1)的表达，HO-1 是一种关键的抗氧化、抗凋亡分子，可

抑制高葡萄糖诱导的氧化应激，调节血管内皮细胞功能，降低糖尿病血管病变风险。 

5. 降血压 

高血压病的发病机制涉及神经调节异常、肾素–血管紧张素–醛固酮系统失衡、血管内皮功能受损、

血管结构重塑、胰岛素抵抗和离子通道受损多个环节。红曲通过多机制联合作用发挥降压效应。红曲成

分 MK、GABA 可能对降低血压起到一定作用[39]。动物实验表明，MK 通过抑制胆固醇介导的血清糖皮

质激素激活激酶，阻断 Nedd4-2 蛋白磷酸化，最终抑制上皮钠离子通道，降低 ABCA1 缺陷小鼠血压水

平[40]。此外，红曲降压效果还可能通过抑制血管紧张素转化酶(angiotensin-converting enzyme, ACE)，阻

断血管紧张素 I (angiotensin I, Ang I)向 Ang II 的转化，调节体内缓激肽水平而发挥作用[21]。红曲可有效

降低自发性高血压模型大鼠肺组织内 ACE 活性，减少血浆中 Ang II 和血浆内皮素含量，同时可提高肺主

动脉中的 NOS 活性，释放 NO 并增加血浆中降钙素基因相关肽含量[41]。一级原发性高血压患者在服用

含有红曲、叶酸、辅酶 Q10、黄连素、普利醇的补剂后，24 小时平均收缩压和舒张压水平均显著下降[42]。
有研究表明，红曲可使代谢综合征患者的平均动脉压降低 3.79 mmHg，同时显著减低 60~70 岁患者及≤3
个月的干预期患者的收缩压和舒张压水平[43]。综上所述，红曲虽对降压起到一定作用，但目前支持红曲

直接治疗高血压病的证据仍然比较薄弱。因此，需要更严谨、高质量的数据为其提供更强有力的支持。 

6. 抗肥胖 

肥胖除与上述多种心血管危险因素(胰岛素抵抗、血脂紊乱、慢性炎症、血压升高等)密切相关外，其

本身作为 CVD 独立危险因素，可加重心脏负担，直接损害心脏结构与功能[44]。一项纳入 36 万中国成

人的前瞻性队列研究显示：与正常 BMI 相比，BMI ≥ 30.0 kg/m2 的参与者，CVD 发生风险升高 58%，BMI
升高与 CVD 风险增加呈剂量反应关系，且肥胖显著增加缺血性心脏病风险[45]。红曲的抗肥胖作用主要

源于其脂溶活性和轻微抑制食欲效应，3T3-L1 细胞实验表明 ，MS 和 AK 通过下调 PPARγ、CCAAT 增

强子结合蛋白 β (C/EBPβ)、C/EBPδ和 C/EBPα转录因子的表达来抑制前体脂肪细胞的增殖分化和脂肪生

成，还通过提高甘油释放量以及下调脂蛋白脂肪酶活性刺激成熟脂肪细胞脂解，最终减少脂肪组织中新

生成脂肪细胞[46] [47]。此外，红曲可防止高脂饮食小鼠体重、脂肪垫重量和肝脏重量增加，同时减少肝

细胞脂滴蓄积，降低瘦素和肝脏酶学水平，缓解高脂饮食小鼠肥胖状态[48]。另有研究表明，红曲可通过

维持棕色脂肪组织表型，调控棕色脂肪组织基因表达谱，从而防治肥胖相关代谢疾病[49]。 

7. 总结与展望 

综上所述，中药红曲具有多活性成分、多途径、多靶点、多作用机制、整体性的特点。随着现代科学

研究的不断深入，红曲及其有效成分在防治 CVD 的作用已被证实。国内外研究学者发现，红曲及其有效

成分包括红曲色素、他汀类、甾醇、红曲多糖、GABA 等可防治高脂血症、2 型糖尿病、高血压、冠心病

等疾病，安全性高，不良反应少。此外，还具有抗肿瘤[50]、抑菌、抗抑郁、保护肝损伤、抗骨质疏松等

作用[3]。其分子机制主要包括抑制炎症反应、抗氧化损伤、抗动脉粥样硬化、改善内皮细胞功能紊乱、

减少脂肪细胞生成、稳定离子通道等，证实红曲在 CVD 的应用潜力。 
尽管红曲的化学成分和临床应用已有较为丰富的研究，但仍存在局限性：其复杂分子机制需深入解

析，活性成分群之间的协同作用有待系统阐述，且协同作用后疗效增强的作用机制也不明确。此外，缺
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乏大样本、多中心、长期随访的对照试验提供高质量临床证据。红曲应用广泛，可药食两用，产业前景

十分广阔。未来应运用网络药理学、代谢组学、分子对接等技术解析靶点、深化机制探索，充分挖掘红

曲与其他中药的协同药理作用。此外，未来研究应聚焦于区分红曲中他汀依赖性与非他汀依赖性通路在

心血管保护中的贡献比例。开发标准化、不含桔霉素的红曲制剂并开展其长期心血管终点事件研究，为

中医临床用药提供更多坚实证据，充分利用其特色和优势推动中医药事业发展。 
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