
２０１８年１２月　第２０卷　第１２期 中国现代中药　ＭｏｄＣｈｉｎＭｅｄ Ｄｅｃ２０１８　Ｖｏｌ２０　Ｎｏ１２

·综述·

△ ［基金项目］　新疆维吾尔自治区科技支撑计划（２０１４３３１０３）
 ［通信作者］　赵军，研究员，研究方向：天然药物化学；Ｅｍａｉｌ：ＺｈａｏＪｕｎ２１ｃｎ＠１６３ｃｏｍ

异槲皮苷的生物活性研究进展
△

陈燕，詹羽姣，李晨阳，徐芳，赵军

（新疆药物研究所维吾尔药重点实验室，新疆　乌鲁木齐　８３０００４）

［摘要］　介绍黄酮醇苷类化合物异槲皮苷的生物活性研究概况。综合国内外文献报道，简述异槲皮苷的生物活
性。异槲皮苷具有抗炎、抗肿瘤、抗氧化、抗菌、抗病毒、降血压、降血脂、神经保护等生物活性，其具有较大的

药用价值和应用前景，值得深入开发研究。
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异槲皮苷（ｉｓｏｑｕｅｒｃｉｔｒｉｎ）为易溶于甲醇、乙醇等
有机溶剂的黄酮醇苷类化合物，又名罗布麻甲素、

槲皮素３ＯβＤ吡喃葡萄糖苷，是罗布麻、新疆圆
柏等植物中的有效成分。该化合物具有抗炎、抗氧

化、抗病毒、抗肿瘤、抗动脉粥样硬化、降血压、

降血糖等多种生物学活性［１］，已成为近年来天然活

性成分的研究热点之一。本文对异槲皮苷近年来在

生物活性方面的研究进展作一综述，以便对异槲皮

苷的进一步开发利用。

１　抗氧化抗炎作用

异槲皮苷具有较好的清除 ＤＰＰＨ、超氧阴离子、
羟自由基和亚硝酸盐的能力，还具有较好的还原能

力［２４］。异槲皮苷在抗氧化的同时，还能拮抗 Ｃｄ２＋

引起小鼠肝脏和肾脏中生化指标的改变，可在抗

Ｃｄ２＋诱导的毒性中发挥重要作用［５］。异槲皮苷能够

拮抗Ｈ２Ｏ２致视网膜神经节细胞株 ＲＧＣ５细胞的氧

化性损伤，故异槲皮苷具有治疗青光眼的潜在作

用［６］。此外，Ｓｉｌｖａ等发现，异槲皮苷能提高真核微
生物酿酒酵母对超氧化物的来源物过氧化氢和甲萘

醌的耐受性［７］。Ｘｉｅ等学者研究表明，除了有效的
抗氧化活性以外，异槲皮苷通过调节磺基转移酶

（ＳＵＬＴｓ）和细胞色素 Ｐ４５０２Ｅ１酶（ＣＹＰ２Ｅ１）的活性，
抑制氧化应激、亚硝化应激和炎症反应，调节乙酰

氨基酚（ＡＰＡＰ）代谢，拮抗 ＡＰＡＰ导致的肝毒性。
通过阻滞核转录因子κＢ（ＮＦκＢ）和丝裂原活化蛋
白激酶（ＭＡＰＫ）途径来改变诱导型一氧化氮合酶
（ｉＮＯＳ）、肿瘤坏死因子α（ＴＮＦα）、白介素１β（ＩＬ
１β）、白介素６（ＩＬ６）的产生，也是异槲皮苷保肝
作用的机制之一，这些都说明异槲皮苷是一个有潜

力的保肝剂［８］。

２　抗肿瘤及抗突变作用

Ｏｒｆａｌｉ等研究发现，异槲皮苷具有较好的抗肿瘤
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作用，作用机制与其和 Ｗｎｔ信号转导通路、混合谱
系蛋白激酶３、有丝分裂原激活蛋白激酶、细胞凋
亡途径和炎性蛋白信号之间的相互作用有关［９］。异

槲皮苷能促进人肝癌细胞凋亡并且通过阻断细胞周

期Ｇ１期，抑制人肝癌细胞的增殖。异槲皮苷能激活
半胱天冬酶３、半胱天冬酶８和半胱天冬酶９，抑
制 ＥＲＫ和 ｐ３８ＭＡＰＫ磷酸化蛋白表达水平，促进
ＪＮＫ的磷酸化，且能降低蛋白激酶 Ｃ（ＰＫＣ）在人肝
癌细胞中的表达水平［１０］。Ｃｈｅｎ等研究发现，三叶鬼
针草提取物中的异槲皮苷能在体内外抑制人胰腺癌

的发展，其分子机制可能与阿片受体、激活丝裂原

活化蛋白激酶（ＭＡＰＫ）信号转导通路密切相关［１１］。

异槲皮苷能抑制Ｗｎｔ／β连环蛋白的表达，可通过调
节细胞周期的控制来减少胶质母细胞瘤（Ｇｂｍ）的
生长［１２］。该化合物在结肠癌细胞（ＳＷ４８０、ＤＬＤ１
和 ＨＣＴ１１６）上表现出了抗肿瘤作用，而在非肿瘤
结肠细胞（ＩＥＣ１８）中无显著影响［１３］。Ｙａｎｇ等发
现，苹果提取物和异槲皮苷的结合具有较好的协同

作用，能抑制人乳腺癌细胞 ＭＣＦ７的增殖［１４］。此

外，异槲皮苷对 Ｈ２Ｏ２和叔丁基过氧化氢诱导的
ＴＡ１０２菌株氧化损伤的保护作用均呈剂量依赖性，
且在浓度为 ７５μｍｏｌ·Ｌ－１时能抑制 Ｈ２Ｏ２／Ｆｅ（２＋）
诱导的开环和线形 ＤＮＡ质粒ｐＢＳＩＩＳＫ（）的形成，
表现出明显的抗突变活性和对 ＤＮＡ氧化损伤的防
治作用［１５］。

３　抗菌抗病毒作用

Ｔｒａｃａｎｎａ等研究发现，异槲皮苷具有较好的抗
菌活性［１６］。异槲皮苷在病原真菌的药敏实验中十

分有效，而且几乎没有溶血发生。在白色念珠菌中

进行的碘化丙啶和钾素释放实验结果显示，异槲皮

苷可增加病原真菌渗透性，诱导病原真菌的膜损

伤。结果说明该化合物可通过干扰细胞膜来发挥杀

菌效果［１７］。有研究发现，槲皮素和异槲皮苷在体

外和体内能显著减少流感病毒的复制，其中异槲皮

苷的抗病毒作用大于槲皮素，且前者还具有更高的

体外治疗指数［１８１９］。根据 Ｆｅｒｎａｎｄｅｚ等的研究，异
槲皮苷能抑制卵清蛋白的反应，并能降低白三烯的

收缩反应。异槲皮苷对氯化氨甲酰胆碱引起的收缩

反应、卵清蛋白在后期的反应和白三烯 Ｄ４诱导的
收缩反应具有拮抗作用，因此该化合物可用于哮喘

的治疗［２０］。

４　降血压降血脂作用

相关研究发现，旱金莲中的活性成分异槲皮苷在

自发性高血压大鼠模型上表现出明显的利尿作用，其

机制主要与其抑制血管紧张素转换酶活性、增加缓激

肽、ＮＯ的生物利用度以及抑制Ｎａ（＋）／Ｋ（＋）ＡＴＰ
酶活性有关［２１２２］。进一步研究显示，异槲皮苷与尿

排泄率和 Ｎａ（＋）含量的上升存在剂量依赖性关
系［２３］。Ｈａｓｓａｎ等人发现，异槲皮苷能衰减游离脂肪
酸（ＦＦＡ）诱导的脂质过载和肝细胞内活性氧的活
性，能逆转游离脂肪酸诱导的细胞内甘油三

酯（ＴＧ）超氧化物歧化酶（ＳＯＤ）和丙二醛（ＭＤＡ）的
增加［２４］。异槲皮苷可以提高脂联素受体 １表达，
抑制类固醇调节元件结合蛋白１（ＳＲＥＢＰ１）和脂肪
酸合成酶（ＦＡＳ）的表达，从而导致脂质积累的调
节。以上结果表明，异槲皮苷是可用于防治脂质代

谢紊乱和非酒精性脂肪肝［２５］。除此之外，Ｌｅｅ等对
水蓼中的异槲皮苷能激活 Ｗｎｔ／β连环蛋白信号和
抑制３Ｔ３Ｌ１前脂肪细胞的分化，能通过抑制 Ｗｎｔ／
β连环蛋白信号来抑制 ３Ｔ３Ｌ１细胞的脂肪生成，
说明异槲皮苷可能是肥胖和其相关疾病的潜在治

疗药物［２６］。除了异槲皮苷有降血脂作用以外，

ＳｅｋｈｏｎＬｏｏｄｕ等的研究表明，异槲皮苷二十碳五
烯酸酯 ［二十碳五烯酸（ＥＰＡ）的共轭黄酮］也有
明显的抗炎和降血脂的性能，并且对治疗肥胖和其

相关疾病十分有效［２７］。

５　抗动脉粥样硬化作用

在心血管疾病病理进程以及内皮细胞损伤过程

中，氧化应激发挥了重要的作用。异槲皮苷可显著

抑制 Ｈ２Ｏ２诱导人脐静脉细胞 ＥＡｈｙ９２６ｃｅｌｌｓ的凋
亡，拮抗凋亡蛋白ｃａｓｐａｓｅ９和ｃａｓｐａｓｅ３的表达，增
加抗凋亡蛋白 ＭＣＩ１的表达，并以剂量依赖方式增
加磷酸化蛋白激酶Ｂ（ｐＡｋｔ）和磷酸化糖原合成酶激
酶３（ｐＧＳＫ３β）的表达。结果说明，异槲皮苷的作
用机制与其对Ａｋｔ／ＧＳＫ３β信号通路的调控有关［２８］。

除此之外，在 Ｌｉ等的研究中，异槲皮苷和异金丝
桃苷对 Ｈ２Ｏ２诱导的 Ｈ９ｃ２大鼠的心肌损伤保护作
用使用 ３（４，５二甲基噻唑２ｙｌ）２，５苯基四唑
溴化物测定法进行评价。通过评估泄漏的金丝桃苷

的乳酸脱氢酶（ＬＤＨ）来研究其机制，同时用 Ｈ２Ｏ２
诱导损伤异槲皮苷预处理后的 Ｈ９ｃ２心肌细胞，之
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后检测其对丙二醛含量和超氧化物歧化酶活性的影

响。而 ＬＤＨ漏出量的显著减少、丙二醛水平的降
低并且超氧化物歧化酶活性的增加也提供了异槲皮

苷和异金丝桃苷有保护作用的证据。根据研究推

测，其作用机制可能涉及保护细胞膜免受氧化损

伤［２９］。Ｋａｓｉｍｕ等研究发现，在罗布麻中的异槲皮
苷、金丝桃苷等黄酮类化合物具有抗血小板聚集的

活性［３０］。

６　降血糖作用

Ｓｈｉｂａｎｏ等发现，异槲皮苷能显著抑制大鼠小肠
α葡萄糖苷酶的活性［３１］。Ｐａｕｌｏ等研究显示，异槲
皮苷（１００ｍｇ·ｋｇ－１）可通过延迟口服葡萄糖３０ｍｉｎ
后的血糖峰值而表现出降血糖活性，并呈时间依赖

关系［３２］。Ｐａｎｄａ等的研究结果表明，异槲皮苷
（１５ｍｇ·ｋｇ－１）可显著降低四氧嘧啶升高的血糖浓度，
其机制与６葡萄糖磷脂酶活性抑制以及抗氧化清除
自由基密切相关［３３］。酶改性的 α葡糖基异槲皮苷联
合低聚果糖具有预防２型糖尿病（Ｔ２ＤＭ）发生发展的
能力，可通过直接刺激使胰高血糖素样肽１（ＧＬＰ１）
产生 Ｌ型细胞，来加强和延长 ＧＬＰ１分泌［３４］。此

外，该化合物还能增加 ＧＬＰ１分泌来改善葡萄糖耐
量、胰岛素敏感性和总胆固醇水平，进一步降低糖

尿病的风险［３５］。

７　抗骨质疏松作用

异槲皮苷是民族药云南杓兰治疗骨折的主要

成分，该化合物在 １×１０－７～１×１０－５ｍｏｌ·Ｌ－１对
成骨细胞 ＭＣ３Ｔ３Ｅ１的增殖、分化、矿化及其基
因的表达具有剂量依赖性效应，其中促进ＭＣ３Ｔ３Ｅ１
活性的最佳浓度为１×１０－６～１×１０－５ｍｏｌ·Ｌ－１，高
于１×１０－４时则表现出细胞毒性［３６］。此外，异槲

皮苷还能上调骨钙素的基因编码表达，多聚磷酸

盐能明显增加 Ｅｔｓ１基因和碱性磷酸酶的表达，两
者在骨的形成上有协同增强效应。因此，这两种

化合物的联用对骨质疏松具有较好的预防和治疗

能力［３７］。

８　神经保护作用

异槲皮苷能通过降低 ６羟基多巴胺（６ＯＨＤＡ）
诱导的细胞膜脂质过氧化来保护神经细胞 ＰＣ１２。槲
皮苷通过其较好的抗氧化能力对６ＯＨＤＡ诱导的神
经毒性有保护作用。因此，异槲皮苷能作为潜在的

治疗剂来治疗帕金森病的神经退行性病变［３８］。此

外，ＲｈｏＧＴＰ酶家族的多个成员与人类神经系统疾
病损伤密切相关，作为神经分化的一种潜在的刺激

物，异槲皮苷是通过调节 ＲｈｏＧＴＰ酶发挥神经保护
作用的［３９］。

综上所述，异槲皮苷是多种药用植物的主要标

识性成分，具有广泛的药理活性，开发应用前景良

好。然而，目前为异槲皮苷的研究多集中于其含量

高的有效部位及有效组分，对于其单体的研究报道

较少。因此，异槲皮苷的药效机制、代谢等方面的

研究值得进一步深入研究。
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