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落新妇苷的理化性质与生物活性研究进展 
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（江西农业大学食品科学与工程学院，江西省高等学校天然产物研究与开发重点实验室，江西南昌 330045） 

摘要：落新妇苷是一种广泛存在于多种植物和功能食品中的二氢黄酮醇苷。近年研究发现其具有多种生物活性，如强抗氧化活

性、降血糖、调节脂肪代谢、选择性免疫抑制等，日益引起科学家的注意。本文从落新妇苷在植物和功能食品中分布、理化性质、生

物活性与吸收代谢四方面,对已有的研究成果进行了综述。 
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Abstract: Astilbin is a dihydroflavonol rhamnoside that widely exists in plants and functional food. Researches indicated that astilbin has 

many bioactivities, such as selective immunosuppression, hypoglycemic effect, regulate lipid metabolism, etc, which attracted the interesting of 

many food chemists, medicinal scientists and biologists. In the present article, the distribution, physicochemical properties, bioactivities and 

metabolism of astilbin were reviewed. 
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落新妇苷(astilbin，图 1)，2(R):3(R)-3',4',5,7-4 羟

基黄烷酮-3-α-L-吡喃鼠李糖苷，存在于多种中药及水

果中，具有“药食同源”性。近年研究发现其有多种

生物活性，如具有强抗氧化活性、降血糖、调节脂肪

代谢、选择性免疫抑制等，日益引起科学家的注意。

本文就已有研究成果做一综述。 

1  植物与食品中分布 

落新妇苷是1950年由Kozo Hayashi首次从植物落

新妇中提取得到[1]。近年研究发现，落新妇苷广泛存在

于自然界多种植物中，如巴西芸香（Dimorphandra 

mollis）[2],葡萄[3]，土茯苓[4,5]，菝葜[6]，黄杞叶（罗汉

茶）[7]，贯叶连翘[8]，草珊瑚[9]，马达加斯加哈伦加那

（Harungana madagascariensis）树叶等[10]。定量研究

表明土茯苓中落新妇苷含量在1~2%之间，是其最主要

的黄酮成分[4,5]。黄杞叶中同样含有丰富的落新妇苷[11]。

中国药典2010版以落新妇苷含量评估土茯苓质量，要

求含量不低于0.45%；以落新妇苷和黄杞苷含量评估菝

葜质量，要求二者含量之和不低于0.1%[12]。 
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图 1 落新妇苷的分子结构 

Fig.1 Structure of Astilbin 

因为含落新妇苷植物多具有“药食同源”性，因

此落新妇苷也存在于许多功能性食品中。龟苓膏是以

土茯苓为主要原料的功能性食品，在广东、广西、香

港等地区广为流行。采用毛细管电泳定量分析方法测

定落新妇苷含量并用于不同品牌龟苓膏，结果发现不

同品牌间落新妇苷含量差异巨大，有些甚至完全没有。

因此，龟苓膏中落新妇苷含量可以作为其质量控制的

一个指标 [13]。葡萄酒中也含有丰富的落新妇苷。

Landrault 等对法国 21 种葡萄酒定量分析结果表明，

落新妇苷平均含量为 5.21 mg/L，最高为 15.12 mg/L，

最低为 0.77 mg/L。葡萄酒中落新妇苷含量与其储藏、

陈化时间有关，且红葡萄酒要高于白葡萄酒[3]。 
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2  化学结构与理化性质 

落新妇苷的化学式为C21H22O11，分子量为450.40，

在 美 国 化 学 文 摘 服 务 社 (Chemical Abstracts 

Service ,CAS) 登记号为29838-67-3。落新妇苷易溶于甲

醇、乙醇、乙酸乙酯等有机溶剂。但其水溶性差，25 ℃

时溶解度仅为250 μg/mL[14]，根据中国药典属极微溶解

样品。落新妇苷在弱酸性溶液中稳定，在碱性溶液中

易降解。25 ℃时在pH 8溶液中两天即分解完全，溶液

变为洋红色[14]。黄酮类物质羟基易发生解离而呈弱酸

性。Teixeira等发现落新妇苷苷元中7-OH最易解离，pKa

为6.68, 其次是4′-OH，pKa为8.89 [15]。 

根据落新妇苷分子结构，其在 C2 和 C3 位上存在

立体异构现象，分别有 2(R):3(R)（落新妇苷）、2(S):3(S)

（新落新妇苷）、2(S):3(R)（新异落新妇苷）和 2(R):3(S) 

（异落新妇苷）四种顺、反异构体。这四种立体异构

体可以通过其查耳酮中间体而相互转换，但最终组成

比例与反应条件有关[16]。在自然界中，这四种异构体

也通常是同时存在的，但以落新妇苷含量最高，如土

茯苓，菝葜，黄杞叶，草珊瑚等植物。 

3  生物活性 

3.1  选择性免疫抑制作用 

正常的免疫应答是机体维持自身平衡、抵御外来

侵略的主要机制,过剩的免疫应答则会造成各种自身免

疫性疾病、过敏及各种炎症反应等。免疫抑制药物通

过抑制免疫应答而治疗相关疾病。但如果这种抑制作

用缺乏对细胞和组织的选择性,造成机体免疫应答的全

面抑制,则会产生严重的毒副作用。 

南京大学徐强教授课题组对落新妇苷的选择性免

疫抑制作用进行了大量研究，获得许多原创性成果。

研究发现落新妇苷可显著抑制迟发型超敏反应[17,18]、胶

原性关节炎[19]以及免疫性肝损伤[20,21]。与现阶段常用

免疫抑制剂环孢素A相比，落新妇苷免疫抑制作用更具

选择性。落新妇苷抑制过剩的细胞免疫而不影响体液

免疫,其作用特点可概括为[22]：①选择性地抑制疾病的

效应阶段而不影响诱导阶段；②选择性地抑制活化T细

胞而不影响正常T细胞及其他组织细胞；③选择性抑制

活化的Th1细胞而不影响Th2细胞。其分子机制是通过

线粒体途径诱导活化T细胞凋亡,包括开启线粒体膜上

的电压依赖性阴离子通道、倒塌线粒体跨膜电位、释

放细胞色素c以及促进caspase级联反应等。另外，细胞

因子负调控是落新妇苷发挥选择性免疫抑制作用的重

要环节。具有类似选择性免疫作用特点的其他药物或

化合物还未见报道。落新妇苷潜在的临床意义值得进

一步关注，有望在取得同样治疗效果的同时，避免慢

性免疫性疾病的长期用药的不良反应。 

3.2  调节脂肪及胆固醇代谢作用 

Motoyashiki 等研究发现落新妇苷可通过增加小

鼠脂肪组织细胞中 cAMP 浓度，提高脂蛋白脂肪酶活

力，从而加快脂肪分解[23]。Chen 等以非洲绿猴肾细胞

为模型，在对40 多种黄酮类化合物的筛选中发现落新

妇苷能抑制胆固醇合成过程中限速酶 HMG-CoA还原

酶的活性[24]。以 HepG2 细胞为模型，Theriault 等研究

发现花旗松素能有效抑制细胞内胆固醇的合成和酯

化、甘油三脂及磷脂的合成[25]。这种作用与降低载脂

蛋白 B和增加载脂蛋白 A-I的分泌有关。进一步的研

究表明，花旗松素能抑制 HepG2 细胞中二酰基甘油酰

基转移酶和微粒体甘油三酯转运蛋白的活性而降低甘

油三脂的合成，从而降低载脂蛋白 B的分泌[26]。 

3.3  抗氧化作用 

落新妇苷具有很强的的抗氧化能力，能有效清除

DPPH，ABTS等自由基和超氧阴离子，抑制亚油酸过

氧化，效果与合成抗氧化剂BHA、BHT相当，有望成

为一种新的天然食品抗氧化剂[27]；Petacci等研究发现落

新妇苷可抑制髓过氧化物酶和辣根过氧化物酶活性，

并能有效清除次氯酸[28]。在CCl4诱导的小鼠肝损伤模

型中，落新妇苷可显著降低肝脏脂质过氧化和诱导提

高超氧化物歧化酶活性而起到护肝作用，效果强于

VE[29]。 

3.4  降血糖作用 

Haraguchi 等研究发现落新妇苷及其苷元-花旗松

素对醛糖还原酶及山梨糖醇的积累有抑制作用，揭示

其有预防因高血糖症而引发的渗透胁迫作用 [30]。

Wirasathien 等测定了落新妇苷抑制醛糖还原酶的

IC50，其值为 26.7 μM。糖基化终末产物（AGEs）是

由体内一些还原糖（如葡萄糖、果糖）与氨基酸结合，

经非酶糖化和脂质氧化等一系列反应和结构重排而形

成的物质。AGEs 与糖尿病及其并发症的发生与发展

密切相关。落新妇苷可以抑制 AGEs 的形成，效果与

槲皮素相当[31]。葡萄糖-6-磷酸酶是肝脏糖异生的两个

关键酶之一，研究表明，葡萄糖-6-磷酸酶的活性与胰

岛素抵抗、糖尿病高血糖有着密切的关联，可能作为

糖尿病治疗药物的一个潜在靶点。Estrada 等研究发现

落新妇苷有抑制葡萄糖-6-磷酸酶作用，其 IC50 值为

959 μM，低于槲皮素的 1330 μM [32]。 

Fukunaga 等研究表明土茯苓甲醇提取物可以显

著降低非胰岛素依赖型糖尿病小鼠的血糖浓度，而对

胰岛素依赖型小鼠没有作用，揭示土茯苓提取物可以

诱导增强胰岛素活性从而达到降血糖的效果[33]。 
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3.5  抑菌及杀虫作用 

Moulari 等研究发现马达加斯加哈伦加那树叶提

取物的抑菌效果源于落新妇苷成分。落新妇苷对革兰

氏阴性菌如不动杆菌（Acinetobacter spp.）、莫拉菌属

(Moraxella spp), 及阳性菌如滕黄微球菌 (Micrococcus 

luteus), 表皮葡萄球菌(Staphylococcus epidermidis)等都

有显著抑制作用，最小抑制剂量为25-75μg [34]。Cintra

等研究发现落新妇苷对切叶蚁(Atta sexdens rubropilosa)

工蚁有杀死作用。喂食含落新妇苷饲料组工蚁死亡率

显著高于对照组[35]。Pereira 等研究了落新妇苷对大豆

虫害梨豆夜蛾（Anticarsia gemmatalis)及草地夜蛾

（Spodoptera frugiperda）的杀虫效果。结果表明落新妇

苷可降低其存活率及延长幼虫及蛹阶段的发育时间
[36]。  

3.6  抑制癌细胞增殖和诱导调亡 

落新妇苷可抑制HepG2，Hela，HL-60等癌细胞增

殖，IC50值分别为0.47，0.26和0.45 mg/mL（24 h）[14]。

以落新妇苷为主要成分的土茯苓甲醇提取物同样对

HepG2细胞增殖有抑制作用，IC50值1.1 mg/mL（48 h），

并可通过粒线体介导途径诱导癌细胞调亡[37]。落新妇

苷对人乳腺癌MCF-7及MDA-MB-231细胞有抑制增殖

和诱导调亡作用，IC50值分别为18.0和20.8 μg/mL[38]。 

3.7  促进头发生长 

落新妇苷有促进头发生长的效果，日本花王公司

以其为主要配方申请了相关专利。通过将落新妇苷化

学改性生成的3,4’-二甲基-3-羟基黄烷酮效果更强[39]，

可有效预防男性型秃发，日本已批准其为头发修复滋

补品。 

4  吸收与代谢 

Guo 等对落新妇苷的吸收动力学和代谢研究证实

兔子口服落新妇苷后可以在血浆中检测到该化合物的

存在[40]。Liang 等用 HPLC-MS 方法确认大鼠口服落

新妇苷后主要代谢产物为 3′-O-甲基化落新妇苷。吸收

动力学结果表明血浆中落新妇苷和 3′-O-甲基化落新

妇苷浓度峰值时间分别为给药后 25 和 101 min，二者

清除半衰期都为 2.5 h[41]。在 Caco-2 细胞单层中的转

运研究表明落新妇苷的吸收和外排转运与 P-糖蛋白

有关；大鼠口服落新妇苷后，体内药物代谢动力学符

合二室模型，达峰时间约为 20 min，吸收半衰期约 4 

min，提示落新妇苷口服吸收发生在胃肠道上部。同

时口服P-糖蛋白抑制剂维拉帕米后，进入体循环的药

物相对量增大 2.57 倍[42]。这些研究表明落新妇苷以全

苷的方式在体内被吸收和代谢，不同于其他黄酮苷类

化合物在体内常被水解成糖和苷元后再吸收代谢的特

点， 这可能与体内缺乏鼠李糖苷水解酶有关。研究也

表明落新妇苷口服吸收效果较差，在大鼠体内的绝对

生物利用度仅为 0.066%。这可能与落新妇苷的水溶解

性差有关。通过将落新妇苷与25%油酸聚乙二醇甘油

酯，58.5%乳化剂蓖麻油聚氧乙烯醚和16.5%助乳化剂

辛酸葵酸聚乙二醇甘油酯组成自微乳药物传递系统，

经毕格犬口服后进入体循环的药物相对量增大5.59倍
[43]。 

5  结论 

目前，中国的功能食品行业蓬勃发展，成为 21 世纪

中国工业的新兴增长点之一。落新妇苷广泛存在于多

种植物、水果和功能食品中，具有“药食同源”性，为

人们日常生活经常摄入的食品成分。因此，落新妇苷

没有毒副作用或者极小。而其同时又有降血糖、调节

脂肪代谢、抗氧化等多种生物活性。这些特点为落新

妇苷在功能性食品领域的应用提供了前提条件。另外，

在医药领域，落新妇苷独特的选择性免疫抑制活性日

益引起科学家的注意，有望做为一种治疗免疫疾病的

新药开发。 
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