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芹菜素（Apigenin）又称芹黄素，是一种天然的黄

酮类化合物，以植物黄色素的形式在茶叶、蔬菜、水果
和香料中广泛分布，如芹菜、大蒜、甘菊、西番莲、苹
果、桔子、薄荷等，以芹菜中含量最高；在地钱、西藏雪
莲花、车前子等中草药也有分布，也可通过化学合成
法获得纯品。近年来通过对芹菜素及其相关化合物的
研究发现，芹菜素具有抗肿瘤、心脑血管保护、抗病
毒、抗菌等多种作用。现就近年来芹菜素在药理学方
面的研究新进展作一综述。
1 化学结构和理化特性

芹菜素，化学名称为 4′，5，7- 三羟基黄酮（4′，
5，7-trihydroxyflavone），分子式为 C15H10O6，分子量约

为 270。芹菜素结构式中 C4′、C5 和 C7上的 3 个羟基
和△2（3）双键决定了其独特的理化特性和生物学效应。
芹菜素纯品呈浅黄或黄绿色，在水中几乎不溶，而在

热乙醇、二甲基亚砜（DMSO）和稀 KOH 中溶解度很
高，但在高亲水性和非极性溶剂中的溶解性很低[1]。

图 1 芹菜素化学结构

Fig 1 Chemical structure of apigenin

2 芹菜素与癌症

癌症是一种多因素所致、多步骤发生、多基因突

变的进化性疾病。调节细胞周期、抗凋亡及促进新生
血管的形成均与肿瘤的形成与发展高度相关。研究发
现芹菜素具有干扰细胞信号通路、诱导细胞凋亡、抗
增殖、抗侵袭及抗转移等作用，从而发挥癌症防治作
用。
2.1 乳腺及生殖系统癌症
2.1.1 芹菜素与乳腺癌 乳腺癌是我国女性最常见
的恶性肿瘤，严重威胁着女性的健康，而人上皮生长

因子受体 -2（Her2/neu）的过表达与乳腺癌的发病密

切相关。Way等[2]研究发现芹菜素通过抑制Her2/Her3-
PI3K/Akt 通路的信号转导，降低 Her2/neu 蛋白的表

达，从而诱导 Her2/neu 过度表达的乳腺癌细胞凋亡，

产生抗癌作用。对芹菜素抗肿瘤效应的进一步研究发
现，芹菜素可促进细胞色素 C释放、升高 caspase-3
活性以及诱导 DNA裂解因子 45 的溶蛋白性裂解，进

而诱导肿瘤细胞发生凋亡。Choi 等[3]发现经芹菜素处
理过的乳腺癌MDA- MB-453 细胞，其生长明显受到

抑制，且呈时间和剂量依赖性。
2.1.2 芹菜素与宫颈癌 宫颈癌是由人类乳头瘤病
毒感染所致，是常见的女性生殖系统恶性肿瘤之一。
Zheng 等[4]发现芹菜素可通过诱导人宫颈癌Hela 细胞

凋亡从而抑制其生长，经 37~74μmol/L 芹菜素处理
的宫颈癌 Hela 细胞，其生长阻滞于 G1 期，而

p21/WAF1 蛋白的表达增强。与重组人可溶性肿瘤坏
死因子相关凋亡诱导配体（TRAIL）合用时，芹菜素可

增强对 TRAIL 诱导的人宫颈癌 Hela 细胞凋亡的作
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用[5]。芹菜素还可抑制人宫颈癌 SiHa 细胞的生长，且
与银胶菊内酯合用有协同作用[6]。
2.1.3 芹菜素与卵巢癌 DNA 结合 / 分化抑制因子
-1（Id1）与卵巢癌密切相关。Id1 可促进肿瘤细胞增
殖，抑制肿瘤细胞分化和促进肿瘤新生血管生成。Li
等[7]研究表明，芹菜素对卵巢癌细胞 A2780 增殖的抑

制作用与转录因子 3的活化及 Id1 表达下调有关。另
有研究发现芹菜素还可通过下调成簇黏附激酶的表

达来抑制卵巢癌 A2780 细胞的迁移和侵入[8]。
2.1.4 芹菜素与前列腺癌 前列腺癌是常见的生殖
系统癌症，也是危害男性健康的主要疾病之一。芹菜
素可上调人前列腺癌 PC-3 细胞裸鼠移植瘤凋亡相

关蛋白 Bax 蛋白的表达，下调 Bcl-2 蛋白的表达[9]。芹
菜素还可抑制 Hedgehog 信号转导通路，使人前列腺

癌细胞生长延缓或停滞[10]。
2.2 消化系统癌症
2.2.1 芹菜素与胰腺癌 Golkar 等[11]发现在人胰腺
癌细胞 CD-18 和 S2-013 中，芹菜素可明显抑制胰腺

癌细胞的生长，下调葡萄糖转运蛋白（GLUT-1）

mRNA 表达；还可通过低氧诱导因子 1α 下调
GLUT-1 表达，抑制在低氧状态下的胰腺癌细胞增

殖。芹菜素可下调胰腺癌细胞中 Geminin[12]这一细胞
周期调节蛋白的表达，导致癌细胞死亡。
2.2.2 芹菜素与肝癌 肝癌是我国最常见的恶性肿
瘤之一。文红波等[13]研究发现芹菜素可诱导人肝癌
Hep G2 细胞分化。经 10μmol/L 芹菜素和全反式维
甲酸处理 48h 后，人肝癌 Hep G2 细胞的形态和微管

微丝可向成熟细胞分化；减少癌细胞碱性磷酸酶的分

泌和γ- 谷胺酰转肽酶的合成，增加酪氨酸α- 酮戊
二酸转氨酶的合成。Khan 等[14]发现经芹菜素预处理
的肝癌 HepG2 细胞，可释放肿瘤坏死因子 -α
（TNF-α）和干扰素 -γ（IFN-γ），增加 caspases-3，
caspase-7，caspase-9 和 caspase-10 的活性，从而诱导

肝癌HepG2 细胞进入程序性死亡。
2.2.3 芹菜素与胃癌 胡太平等 [15] 研究发现经
20~80μg/mL 芹菜素预处理 48h 后能诱导人胃癌
BGC823 细胞发生凋亡；同时降低 BGC823 细胞的线

粒体跨膜电位，释放细胞色素 C，上调 Bax、caspase-3
和 caspase-9 蛋白表达，下调 Bcl-2 蛋白表达。苑林宏
等[16]发现芹菜素可通过对 Akt 的去磷酸化作用而抑

制其激酶活性，同时抑制了 Akt 下游促凋亡信号分子

的磷酸化水平，从而诱导胃癌 SGC-7901 细胞凋亡。
2.2.4 芹菜素与结肠癌 芹菜素可抑制结肠癌细胞
SW480、HT-29 及 CaCo-2 的生长，进一步研究显示其

作用与抑制 p34（cdc2）激酶活性有关。芹菜素可抑制
p34 和细胞周期蛋白 B1（cyclin B1）的积聚，使肿瘤细

胞阻滞在 G2/M 期，从而抑制结肠癌细胞生长。孟勇
等[17]研究发现芹菜素（30~90μM）能明显抑制结肠癌
SW480 细胞增殖，并呈现一定的量效和时效关系；后

续研究还发现芹菜素抑制 SW480 细胞分泌 MMM-2

和 MMM-9，说明芹菜素是一种良好的基质金属蛋白

酶抑制剂。
3 芹菜素与心血管

3.1 降血压和扩血管作用 自发性高血压大鼠
（SHR）在 6 周龄时血压就开始升高，且随着鼠龄的增

长而逐渐增高，因此常用于原发性高血压及其脏器损

害的研究。隋海霞等[18]给 12 周龄的 SHR大鼠连续灌
胃 26~417mg/kg 芹菜素 4 周后，芹菜素组 SHR 大鼠

的收缩压明显降低，且肾脏血管紧张素转换酶 2

（ACE2）mRNA 的转录水平升高，ACE2 裂解 AngII 为

Ang1-7 的作用增强，从而抑制 AngII 的缩血管作用

和增强Ang1-7 的扩血管作用。提示芹菜素对 SHR大
鼠血压的降低作用与其增强 ACE2 mRNA 的表达有

关。
有研究显示，芹菜素具有明显的扩血管作用[19]，

其机制涉及到一氧化氮介导的信号传导途径，与阻滞

电压依赖性钙通道、受体操纵性钙通道和激活钾通道
有关。经苯肾上腺素预收缩的血管加入芹菜素后血管
收缩张力减弱，在 L-N- 硝基精氨酸甲酯和亚甲蓝孵

育的内皮完整的血管环上芹菜素的扩血管作用明显

受到抑制，芹菜素对高钾和无钙环境下引起的血管环

收缩也有明显的抑制作用。
3.2 调血脂和抗动脉粥样硬化作用 动脉粥样硬化
（AS）是一种与血脂异常及血管壁成分改变有关的动

脉疾病，是常见的心血管疾病之一。氧化应激引起的
血管内皮功能不全是 AS 的起始阶段，血液中过量的

低密度脂蛋白，尤其是氧化低密度脂蛋白（ox-LDL）

是引起内皮细胞损伤的一个重要的有害因子，而黄酮

类化合物对此有防治作用。将 ox-LDL 作用于预先加
入芹菜素孵育 2h 的血管内皮细胞，继续培养 24h 后

发现，芹菜素可以减轻 ox-LDL 对血管内皮细胞的氧

化损伤，起到一定的抗氧化保护作用[20]。
腺苷酸活化蛋白激酶（AMPK）是在肝脏、心脏、

骨骼肌中调节能量和代谢平衡的一种蛋白激酶，

AMPK 的活化能促进脂肪酸氧化和减少脂肪的合成，

是调节脂肪含量、影响脂质代谢平衡的重要靶点。芹菜
素可通过 AMPK 信号通路调节 3T3-L1 细胞脂肪积

聚，对心血管疾病的防治和健康的促进有重要作用[21]。

3.3 对心肌缺血再灌注损伤的保护作用 史婷婷等[22]
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研究发现芹菜素降低大鼠缺血再灌注心肌细胞凋亡

率，上调心肌缺血再灌注大鼠的 Bcl-2 蛋白表达、下
调 Bax 和 Caspase-3 蛋白表达，有效减轻心肌组织损

伤。研究显示[23]芹菜素可显著性降低大鼠心肌缺血 -
再灌注室性心动过速、心室纤颤等心律失常的发生
率，缩短心律失常的持续时间，缩小缺血再灌注大鼠

心肌梗死面积。另有研究发现[24]芹菜素可减轻大鼠阿
霉素性心肌损伤，可能与下调 Toll 样受体 4 表达和抑

制心肌细胞凋亡有关。
4 芹菜素与中枢神经系统

4.1 对脑缺血 -再灌注损伤的保护作用 脑实质小
胶质细胞是重要的免疫感受与效应细胞，缺血后的大

脑内激活的小胶质细胞分泌白介素 -1β、TNF-α、
iNOS 等炎症因子，加重脑损伤。芹菜素可能通过下调
半暗区小胶质细胞数量、抑制小胶质细胞过度活化，
减轻脑缺血再灌注后的脑损伤[25]。Ha 等[26]研究发现
芹菜素对小胶质细胞生成 NO和前列腺素 E2 活性存

在抑制作用，可阻滞神经细胞死亡，其功能与抑制

iNOS 和环氧化酶 -2 蛋白表达有关。
4.2 对认知的保护作用 Partil 等[27]研究发现，芹菜
素能够逆转因衰老和脂多糖所致的记忆力缺失和认

知缺陷，其作用可能与抑制 COX-2 和 iNOS 有关。周
鸣鸣等[28]通过建立 D- 半乳糖致小鼠衰老模型，以 Y

型电迷宫检测其学习记忆能力，实验结果表明芹菜素

可显著提高衰老模型小鼠的学习记忆能力。
5 芹菜素与生殖系统

芹菜素作为黄酮类化合物，是一种天然的植物性

雌激素，能参与内分泌和生殖功能调节。侧脑室注射
10-5mol/L 的芹菜素能够抑制卵泡刺激素、黄体生成素
的合成，从而抑制雌二醇、孕酮的分泌，与人绒毛膜促
性腺激素合用时可表现出抗雌激素的作用[29]。研究发
现芹菜素能直接作用于雄性大鼠睾丸间质细胞，抑制

睾酮的分泌，也能够作用于生殖轴中的下丘脑和腺垂

体，通过负反馈调节作用来间接地抑制睾酮分泌[30]。
6 芹菜素与微生物

芹菜素可抑制化脓性链球菌、蜡状芽孢杆菌、枯
草芽孢杆菌和金黄色葡萄球菌等多种革兰氏阳性菌

以及大肠埃希菌、肺炎克雷伯菌等革兰氏阴性菌，其
中对阴沟肠杆菌、肺炎克雷伯菌的杀菌作用最强，但
对真菌无效[31]。
研究发现芹菜素可明显抑制神经氨酸酶活性，体

外也有较强的抗流感病毒作用，对乙型肝炎病毒、腺
病毒和单纯疱疹病毒等 DNA病毒也有抑制作用[32]。

7 展望

芹菜素作为一种天然存在的黄酮类化合物，在自

然界中广泛存在，且已能人工合成。国内外多项研究
表明，芹菜素具有多项药理作用和生物学特性，开发

前景非常广阔。然而，其研究大多处于体外实验和动
物模型阶段，芹菜素的作用机制尚未完全明确，因此

对芹菜素的研究仍须进一步深入。
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