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摘　 要　 根皮苷是民间中药多穗石柯的主要活性成分之一ꎮ 大量研究表明ꎬ根皮苷具有抗氧化、降血糖、抗炎、抗肿

瘤、抗脑缺血等多种药理作用ꎮ 该文结合国内外研究报道ꎬ综述近年来根皮苷药理作用及其可能的作用机制研究进展ꎬ
以期为进一步研究根皮苷提供参考ꎮ
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　 　 根皮苷是根皮素经糖基化后得到的衍生物ꎬ化学

名称为 １￣( ２￣(β￣Ｄ￣吡喃葡萄糖氧基) ￣４ꎬ６￣二羟基苯

基) ￣３￣( ４￣羟基苯基) ￣丙酮ꎬ分子式为 Ｃ２１Ｈ２４Ｏ１０ꎬ相
对分子质量 ４３６.４１ꎮ 属于多酚类物质中的一种化合

物ꎬ即黄酮类化合物中的二氢查尔酮类物质ꎬ主要来源

于我国使用历史悠久、药食同源的植物———多穗石柯

以及苹果属植物的嫩叶、茎、树皮中[１￣２]ꎮ 多穗石柯为

壳斗科石柯属常绿植物ꎬ又称甜茶、多穗柯、野金柴或

甘茶ꎬ主要分布于我国西南、华南各省[３￣５]ꎮ 多穗石柯

嫩叶中根皮苷含量最高(３.１％)ꎬ而落叶、根、茎中含量

甚微[６]ꎮ 近年来研究发现ꎬ根皮苷具有多种药理活

性ꎬ如抗氧化、降血糖、抗炎、抗肿瘤等ꎮ 笔者在本文结

合国内外对根皮苷的研究及笔者的研究工作ꎬ综述其

药理作用及相关作用机制ꎬ以期为根皮苷后续研究提
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作者简介　 马琮鉴(１９９５－)ꎬ男ꎬ贵州遵义人ꎬ在读硕士ꎬ主
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供参考ꎮ
１　 抗氧化、抗衰老作用　

根皮苷作为天然植物来源的小分子酚类化合物ꎬ由
于其环氧己烷结构上带有 ３ 个酚羟基ꎬ且其中有 ２ 个游

离型酚羟基ꎬ在苯环结构上带有 ３ 个酚羟基ꎬ有利于清

除体内产生的过多活性氧 ( ｒｅａｃｔｉｖｅ ｏｘｙｇｅｎ ｓｐｅｃｉｅｓꎬ
ＲＯＳ)ꎬ因此具有良好的抗氧化和抗衰老能力[７￣８]ꎮ 另

外ꎬ有研究显示根皮苷(１~１０ ｍｇ􀅰ｍＬ－１)对不同类型自

由基的清除能力依次为 ２ꎬ２’￣连氮基￣双￣(３￣乙基苯并二

氢噻唑啉￣６￣磺酸)二铵盐[２ꎬ２'￣ａｚｉｎｏｂｉｓ￣(３￣ｅｔｈｙｌｂｅｎｚｔｈｉ￣
ａｚｏｌｉｎｅ￣６￣ｓｕｌｐｈｏｎａｔｅ)ꎬＡＢＴＳ]自由基>二苯代苦味酰基

(２ꎬ２￣ｄｉｐｈｅｎｙｌ￣１￣ｐｉｃｒｙｌｈｙｄｒａｚｙｌꎬＤＰＰＨ)自由基>羟基自

由基>亚铁离子(Ｆｅ２＋)自由基ꎬ具有一定浓度依赖性ꎬ且
根皮苷总抗氧化能力与乙烯基和羟基数目有一定关

系[９￣１０]ꎮ 有研究表明ꎬ根皮苷(２ ~ ５ ｍｇ􀅰ｍＬ－１)能够降

低高脂膳食诱导的果蝇中 ＲＯＳ 和脂质过氧化物丙二醛

(ＭＤＡ)含量ꎬ并增强超氧化物歧化酶 １(ｓｕｐｅｒｏｘｉｄｅ ｄｉｓ￣
ｍｕｔａｓｅꎬＳＯＤ１)、过氧化氢酶(ｃａｔａｌａｓｅꎬＣＡＴ)和谷胱甘肽

过氧化物酶(ｇｌｕｔａｔｈｉｏｎｅ ｐｅｒｏｘｉｄａｓｅꎬＧＳＨ￣Ｐｘ)活力而发

挥抗氧化损伤作用ꎬ其作用机制与调控内源性抗氧化基

因转录因子 Ｎｆ￣Ｅ２ 相关因子 (Ｎｆ￣Ｅ２ ｒｅｌａｔｅｄ ｆａｃｔｏｒ￣２ꎬ
Ｎｒｆ２) /血红素加氧酶￣１(ｈｅｍｅ ｏｘｙｇｅｎａｓｅꎬＨＯ￣１) 信号途

径相关[１１￣１３]ꎮ 另外ꎬ根皮苷(４０~ ８０ ｍｇ􀅰ｋｇ－１􀅰ｄ－１)还
通过升高甲氨蝶呤导致肝损伤的雄性瑞士白化大鼠的

􀅰０６３􀅰 Ｈｅｒａｌｄ ｏｆ Ｍｅｄｉｃｉｎｅ Ｖｏｌ􀆰 ３９ Ｎｏ􀆰 ３ Ｍａｒｃｈ ２０２０



肝脏总抗氧化能力ꎬ增加谷胱甘肽含量、人谷胱甘肽硫

转移酶、ＣＡＴ 和 ＳＯＤ 活性发挥保护肝脏作用ꎬ其机制与

激活 ＭＡＰＫ / Ｎｒｆ２ / ＪＮＫ 途 径 有 关[１４]ꎮ 根 皮 苷 ( ２ ~
５ ｍｇ􀅰ｍＬ－１)还可通过降低 ＭＤＡ 含量并提高 ＳＯＤ 和

ＣＡＴ 活力发挥延缓果蝇衰老并抑制猪油诱导的果蝇氧

化损伤[１５]ꎮ 此外ꎬ根皮苷(１~ １０ ｍｇ􀅰ｍＬ－１)具有清除

二苯代苦味肼基自由基和抑制羟基自由基产生作

用[１６]ꎮ 值得注意的是ꎬ笔者所在课题组研究结果也表

明ꎬ根皮苷(１６ ~ ６４ μｍｏｌ􀅰Ｌ－１)能够上调 Ｎｒｆ２ 蛋白表

达ꎬ进而调控其下游 ＨＯ￣１ 表达ꎬ减少 ＲＯＳ 和 ＭＤＡ 含

量ꎬ并提高抗氧化物酶 ＳＯＤ 活力发挥抗过氧化氢诱导

的大鼠肾上腺嗜铬细胞瘤细胞 ＰＣ１２ 氧化损伤的作

用[１７]ꎮ
以上研究结果均提示ꎬ根皮苷能够通过调控体内

氧化和抗氧化平衡ꎬ发挥抗氧化、抗衰老作用ꎮ 而根皮

苷能否应用于氧化应激或衰老相关的疾病有待进一步

研究ꎮ
２　 降脂作用　

有研究报道ꎬ根皮苷(１００ ｍｇ􀅰ｋｇ－１)可通过提高

脂蛋白酯酶(ｌｉｐｏｐｒｏｔｅｉｎ ｌｉｐａｓｅꎬＬＰＬ)活力ꎬ进而增加三

酰甘油水解ꎬ发挥抗 Ｔｒｉｔｏｎ ＷＲ１３３９ 诱导的小鼠高三

酰甘油血症作用[１８]ꎮ 根皮苷(４０ ~ ８０ ｍｇ􀅰ｋｇ－１􀅰ｄ－１

或 ６０~１２０ ｍｇ􀅰ｋｇ－１􀅰ｄ－１)还可通过增加肥胖小鼠肝

脏组织 Ｒａｐｔｏｒ 蛋白表达ꎬ降低磷酸化 ｍＴＯＲ 蛋白水

平ꎬ降低血浆总胆固醇、三酰甘油并提高高密度脂蛋白

(ｈｉｇｈ ｄｅｎｓｉｔｙ ｌｉｐｏｐｒｏｔｅｉｎꎬＨＤＬ)水平ꎬ发挥抗肥胖小鼠

糖脂代谢紊乱作用[１９￣２２]ꎮ 根皮苷(３~９ ｇ􀅰ｋｇ－１􀅰ｄ－１)
还通过降低总胆固醇、三酰甘油并提高 ＨＤＬ 水平发挥

抗饲喂高脂高胆固醇饲料仓鼠高脂血症及动脉粥样硬

化作用ꎬ其作用机制可能与调控小肠尼曼匹克 Ｃ１ 型

类似蛋白(ｎｉｅｍａｎｎ￣ｐｉｃｋ ｔｙｐｅ Ｃ１ ｌｉｋｅ １ꎬＮＰＣ１Ｌ１)和羟

甲基戊二酰辅酶 Ａ(３￣ｈｙｄｒｏｘｙ￣３￣ｍｅｔｈｙｌ ｃｏｅｎｚｙｍｅ Ａꎬ
ＨＭＧ￣ＣｏＡ) 还原酶以及 ｍＴＯＲ / ＳＲＥＢＰ 信号通路相

关[２３￣２６]ꎮ 此外ꎬ根皮苷(２００ ~ ８００ μｍｏｌ􀅰Ｌ－１)能够通

过降低人正常肝细胞 Ｌ０２ 细胞内三酰甘油含量ꎬ抑制

肝细胞内脂滴沉积ꎬ增加肝细胞对葡萄糖的摄取和消

耗ꎬ发挥抗油酸诱导的 Ｌ０２ 细胞糖脂代谢异常[２７]ꎮ
以上研究结果显示ꎬ根皮苷具有良好降脂作用ꎬ但

其作用机制有待进一步深入研究ꎮ
３　 抗高血糖及其并发症作用　
３.１ 　 降 糖 作 用 　 有 研 究 证 明ꎬ 根 皮 苷 ( ３００ ~
６００ ｍｇ􀅰ｋｇ－１􀅰ｄ－１)能够有效降低四氧嘧啶诱导的糖尿

病模型小鼠血糖水平ꎬ其作用机制可能与根皮苷特异性

和竞争性抑制 ＳＧＬＴ１ 和 ＳＧＬＴ２ꎬ但不影响葡萄糖转运

蛋白表达有关[２８￣３２]ꎮ 根皮苷(５ ~ ４０ ｍｇ􀅰ｋｇ－１􀅰ｄ－１)可
改善链脲佐菌素所致糖尿病大鼠血糖异常和脂质代谢

紊乱ꎬ其机制与根皮苷具有胰岛素样作用和直接作用于

ＨＭＧ￣ＣｏＡ 还原酶而减少胆固醇合成、并通过抑制磷酸

二酯酶、降低 ｃＡＭＰ 分解、抑制三酰甘油分泌相关[３３]ꎮ
根皮苷(１００ ｍｇ􀅰ｋｇ－１􀅰ｄ－１)也能够降低自发性糖尿病

模型肥胖(ｔｈｅ ｓｐｏｎｔａｎｅｏｕｓｌｙ ｄｉａｂｅｔｉｃ ｔｏｒｉｉ ｆａｔｔｙ ｒａｔꎬＳＤＴ)
大鼠血糖至接近 正 常 值[３４]ꎮ 此 外ꎬ根 皮 苷 ( １０ ~
５０ μｍｏｌ􀅰Ｌ－１)能有效降低人肝癌细胞 ＨｅｐＧ２ 的胰岛素

抵抗作用[３５]ꎮ
３.２ 　 抗 高 血 糖 所 致 眼 损 伤 作 用 　 根皮苷 ( ２００~
８００ μｍｏｌ􀅰Ｌ－１)能够抗糖基化低密度脂蛋白诱导的 ＳＤ
大鼠视网膜微血管内皮细胞凋亡ꎬ其机制与乳脂肪球表

面生长因子 ８(ｍｉｌｋ ｆａｔ ｇｌｏｂｕｂｌｅ ｅｐｉｄｅｒｍａｌ ｇｒｏｕｗｔｈ ｆａｃｔｏｒ
８ꎬＭＦＧ￣Ｅ８) 的 表 达 逐 渐 上 调 相 关[３６￣３７]ꎮ 根 皮 苷

(１００ ｍｇ􀅰ｋｇ－１􀅰ｄ－１)还可改善 ＳＤＴ 大鼠神经功能性损

伤 并 预 防 视 网 膜 异 常ꎮ 另 外ꎬ 根 皮 苷

(２０ ｍｇ􀅰ｋｇ－１􀅰ｄ－１)通过干预氧化应激后视网膜神经病

变、血管增殖和细胞凋亡发挥保护 Ｃ５７ ＢＬＫＳ / Ｊ ｄｂ / ｄｂ
小鼠视力作用ꎬ其机制可能与根皮苷抑制糖原合成酶激

酶￣３ 途径活化ꎬ调控泛素蛋白酶体通路ꎬ减少晚期糖基

化终未产物(ａｄｖａｎｃｅｄ ｇｌｙｃａｔｉｏｎ ｅｎｄ ｐｒｏｄｕｃｔｓꎬＡＧＥｓ)产
生相关[３８]ꎮ
３.３　 抗高血糖所致肾损伤作用　 有研究发现ꎬ根皮苷

(２００ ｍｇ􀅰ｋｇ－１)能逆转非胰岛素依赖型糖尿病(ｎｏｎ￣
ｉｎｓｕｌｉｎ ｄｅｐｅｎｄｅｎｔ ｄｉａｂｅｔｅｓ ｍｅｌｌｉｔｕｓꎬＮＩＤＤＭ) 模型大鼠

肾组织低氧ꎬ纠正肾小球高渗、蛋白尿和氧消耗增

加[３９]ꎮ 而且ꎬ根皮苷(２０ ｍｇ􀅰ｋｇ－１􀅰ｄ－１)能够降低糖

尿病肾病小鼠血糖ꎬ降低尿素氮、血肌酐ꎬ抑制微血管

增生ꎬ发挥保护肾功能作用ꎬ其机制可能为调控酪氨酸

蛋白激酶的信号传导ꎬ与转录激活因子信号通路和肾

素水平有关[４０]ꎮ
３.４　 抗高血糖所致心血管损伤作用　 有研究发现ꎬ根
皮苷(２０ ｍｇ􀅰ｋｇ－１􀅰ｄ－１)能够改善 Ｃ５７ ＢＬＫＳ / Ｊ ｄｂ / ｄｂ
小鼠心肌脂代谢、保护心肌线粒体以预防心肌疾病发

生ꎬ其作用机制可能与调控微粒体三酰甘油转运蛋白

和凋亡相关蛋白激酶 ３ 有关[４１]ꎮ 亦有文献报道ꎬ根皮

苷(２０ ｍｇ􀅰ｋｇ－１􀅰ｄ－１)能够保护 Ｃ５７ ＢＬＫＳ / Ｊ ｄｂ / ｄｂ 小

鼠主动脉内膜ꎬ减少内皮细胞损伤ꎬ改善中膜厚度ꎬ其
机制可能与调控 ｃＧＭＰ 依赖性环磷酸二酯酶 /蛋白激

酶 Ｃ、ＮＦ￣κＢ 途径和 ＪＡＫ / ＳＴＡＴ 通路的激活与抑制有

关[４２]ꎮ
上述研究结果显示ꎬ根皮苷具有良好的降糖作用ꎬ

并且对高糖所致并发症也有较好效果ꎬ但其作用机制
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有待深入研究ꎮ
３　 抗脑缺血作用　

体外研究表明ꎬ根皮苷(５ μｍｏｌ􀅰Ｌ－１)能够显著提

高过氧化氢(Ｈ２Ｏ２)或高糖(葡萄糖>１７.５ ｍｍｏｌ􀅰Ｌ－１)
诱导的人神经母细胞瘤细胞 ＳＨ￣ＳＹ５Ｙ 或脑皮质神经

元存活率ꎬ其机制与抑制 ＳＧＬＴ 介导的 Ｎａ＋和葡萄糖内

流有关[４３]ꎻ体内研究发现ꎬ根皮苷(４０ μｇ)侧脑室给药

可明显减少大脑中动脉闭塞(ｍｉｄｄｌｅ ｃｅｒｅｂｒａｌ ａｒｔｅｒｙ ｏｃ￣
ｃｌｕｓｉｏｎꎬＭＣＡＯ)诱导的小鼠脑梗死体积ꎬ其机制与根

皮苷抑制 ＳＧＬＴ 进而抗细胞凋亡信号有关[４４]ꎮ 此外ꎬ
腹腔注射根皮苷(２００ ｍｇ􀅰ｋｇ－１)能够显著抑制双侧颈

动脉闭塞(ｂｉｌａｔｅｒａｌ ｃａｒｏｔｉｄ ｏｃｃｌｕｓｉｏｎꎬＢＣＡＯ)诱导的雄

性 ｄｄＹ 小鼠海马 ＣＡ３ 区细胞死亡ꎬ进而改善小鼠学习

记忆障碍ꎬ其机制可能与抑制 ＳＧＬＴ 家族基因有

关[４５]ꎮ 此外ꎬ腹腔注射根皮苷(４０ ~ ２００ ｍｇ􀅰ｋｇ－１)还
能够剂量依赖性缩小 ＭＣＡＯ 诱导的 ｄｄＹ 小鼠梗死体

积并改善神经功能缺损评分ꎬ抑制 ＭＣＡＯ 所致空腹血

糖升高ꎬ其机制与根皮苷抑制大脑 ＳＧＬＴ 家族基因有

关[４６]ꎮ
上述研究结果显示ꎬ根皮苷具有良好的抗脑缺血

作用ꎬ但其作用机制有待进一步研究ꎮ
５　 其他作用　
５.１　 抗皮肤损伤作用 　 根皮苷(５０ ~ １ ５００ μｍｏｌ􀅰
Ｌ－１)能显著抑制紫外线 Ｂ(ｕｌｔｒａｖｉｏｌｅｔ ｒａｄｉａｔｉｏｎ ＢꎬＵＶＢ)
照射所致裸鼠红斑、表皮加厚以及皮肤脱落等损伤ꎬ亦
能减少 ＵＶＢ 照射诱导的 ＨａＣａＴ 细胞凋亡ꎬ其机制与

激活 ＭＡＰＫ / ＮＦ￣κＢ 凋亡信号通路相关[４７]ꎮ 另外ꎬ根
皮苷(１０~１ ０００ ｍｏｌ􀅰Ｌ－１)能够提高正常人角质形成

细胞和成纤维细胞自我修复能力ꎬ其机制可能与调控

ｍＴＯＲ 信号通路及增加血管内皮细胞生长因子表达有

关[４８]ꎮ
５.２　 抗骨质疏松作用　 根皮苷(１０ ~ ２００ μｍｏｌ􀅰Ｌ－１)
能够促进快速骨老化小鼠 ＳＡＭＰ６ 模型的成骨细胞分

化和矿化ꎬ从而发挥抗骨质疏松作用ꎬ其机制与调控

Ｗｎｔ / β￣ｃａｔｅｎｉｎ 信号通路、ＮＦ￣κＢ 信号通路和 ＭＡＰＫ 信

号通路相关[４９]ꎮ
５. ３ 　 抗 肝 纤 维 化 作 用 　 根 皮 苷 ( １０ ~
４０ ｍｇ􀅰ｋｇ－１􀅰ｄ－１)能够抑制血吸虫所致小鼠肝纤维化ꎬ
其机制与促进胶原降解、抑制促纤维化因子、减少肝组

织中浸润的炎症细胞进而抑制虫卵结节形成有关[５０]ꎮ
５.４　 改善结肠炎作用　 根皮苷(６０ ｍｇ􀅰ｋｇ－１)可以抑

制葡聚糖硫酸钠所致急性结肠炎小鼠体质量减轻、腹
泻、便血症状ꎬ改善结肠细胞形态和肠道刷状缘完整

性[５１]ꎮ

５.５ 　 抗心肌缺血￣再灌注损伤作用 　 根皮苷 ( １００
μｍｏｌ􀅰Ｌ－１)能够显著抑制 Ｌａｎｇｅｎｄｏｒｆｆ 心脏灌注所致

豚鼠心肌缺血诱导的缺血性挛缩ꎬ发挥防治急性全脑

缺血所致心律失常作用ꎬ其机制与调控电压依赖性钙

离子(Ｃａ２＋)通道并抑制 Ｃａ２＋ 内流有关[５２]ꎮ 值得注意

的是ꎬ根皮苷(１００ μｍｏｌ􀅰Ｌ－１)也能够抗心肌缺血￣再
灌注损伤ꎬ其机制与降低心肌 ＡＴＰ 含量ꎬ减少葡萄糖

摄取ꎬ以及糖酵解有关[５３]ꎮ
５.６　 植物雌激素样作用 　 根皮苷(１０ ~ １００ μｍｏｌ􀅰
Ｌ－１)还能够显著抑制雌二醇诱导的人乳腺癌细胞

ＭＣＦ￣７ 细胞增殖ꎬ但是对雌二醇不敏感的 ＭＤＡ￣ＭＢ￣
２３１ 细胞无影响ꎬ表明根皮苷具有植物雌激素样作

用[５４]ꎮ
以上研究结果显示ꎬ根皮苷具有良好的抗脑缺血、

修复受损皮肤细胞、抗骨质疏松、抗血吸虫所致肝纤维

化、防治急性全脑缺血下心律失常、抗心肌缺血￣再灌

注损伤、类植物雌激素等作用ꎬ但作用机制有待进一步

研究ꎮ
６　 展望　

综上所述ꎬ根皮苷作为我国民间中药多穗石柯的

主要活性成分之一ꎬ具有广泛的药理作用、良好的开发

价值和临床应用前景ꎬ但在很多疾病的应用尚缺乏进

一步研究ꎮ 例如根皮苷作为一种天然来源并具有良好

抗氧化和抗衰老活性的小分子化合物ꎬ能否透过血脑

屏障并应用于氧化应激或衰老相关的中枢神经系统疾

病ꎬ例如阿尔茨海默病、震颤麻痹等ꎮ 因此ꎬ广泛并深

入研究根皮苷的药理作用及其作用机制具有重要意

义ꎬ值得进一步探索ꎮ
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