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摘 　 要 　 木犀草素属于黄酮类化合物,主要以糖苷的形式存在于蔬菜、水果和中草药中。 木犀草素具有

多种生物活性,可调节众多与疾病进展有关的细胞内和细胞外信号通路,具有抗氧化、抗炎、抗糖尿病、抗癌

等作用;然而,较低溶解度和生物利用度限制了其在临床上的应用。 因此,研究人员尝试通过各种方法制备

木犀草素衍生物,以期改善其溶解性、提高生物利用度、增强活性进而发挥预防和治疗疾病的作用。 本文综

述了木犀草素衍生物的研究进展,为天然产物的研究、开发及利用提供参考。
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Abstract　 Luteolin
 

is
 

a
 

flavonoid
 

compound,
 

mainly
 

present
 

in
 

the
 

form
 

of
 

glycosides
 

in
 

vegetables,
 

fruits
 

and
 

Chinese
 

herbs.
 

Luteolin
 

has
 

a
 

variety
 

of
 

biological
 

activities,
 

can
 

regulate
 

many
 

intracellular
 

and
 

extracellular
 

signaling
 

pathways
 

related
 

to
 

disease
 

progression,
 

and
 

has
 

antioxidant,
 

anti-inflammatory,
 

anti
 

diabetes,
 

anti-cancer
 

and
 

other
 

effects.
 

However,
 

the
 

low
 

solubility
 

and
 

bioavailability
 

limit
 

its
 

clinical
 

application.
 

Therefore,
 

researchers
 

have
 

designed
 

and
 

synthesized
 

luteolin
 

derivatives
 

with
 

better
 

solubility,
 

improved
 

bioavailability,
 

and
 

enhanced
 

activity
 

through
 

various
 

methods,
 

in
 

order
 

to
 

attenuate
 

its
 

adverse
 

factors,
 

and
 

then
 

play
 

a
 

role
 

in
 

the
 

prevention
 

and
 

treatment
 

of
 

disease.
 

This
 

article
 

reviews
 

the
 

research
 

progress
 

in
 

luteolin
 

derivatives,
 

providing
 

reference
 

for
 

the
 

research,
 

development,
 

and
 

utilization
 

of
 

natural
 

products.
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　 　 木犀草素 ( Luteolin,图式 1) 是黄酮类化合

物,一种天然存在的小分子植物次生代谢产物,主
要以糖苷的形式广泛存在于如胡萝卜、辣椒、卷心

菜、芹菜、苹果、橙子、石榴、柠檬、葡萄、菊花、金银

花、紫苏、薄荷、丹参等蔬菜、水果和中草药中 [ 1] 。
木犀草素属于天然抗氧化剂,具有抗氧化 [ 2] 、抗

炎 [ 3,4] 、抗糖尿病 [ 5] 、抗癌 [ 6,7] 、化学预防和心脏保

护 [ 8] 等作用。 越来越多的证据表明,摄入木犀草

素有益于改善糖脂代谢紊乱,特别是胰岛素抵抗、
糖尿病和肥胖等 [ 9] 。

氧化应激在多种细胞代谢中发挥重要作用,
在神经退行性疾病、癌症、糖尿病、心血管疾病、类
风湿关节炎、衰老和高血压的发病过程中也起着

重要作用。 氧化应激的发生是由于氧在氧化磷酸

化过程中通过合成三磷酸腺苷( ATP)产生能量而

形成活性氧( ROS) 。 ROS 有多种形式,如羟基自

由基 (·OH ) 、 过 氧 化 氢 ( H2 O2 ) 、 过 氧 硝 酸 盐

( ONOO - )和超氧阴离子( O2
- ) 。 抗氧化分子的平

衡维持了细胞稳态,而 ROS 过度产生的不平衡导

致氧化应激。 因此,抗氧化分子有助于防止在各

种疾病中产生氧化应激。 木犀草素分子具有抗氧

化活性,有助于去除 ROS,起到保护体内分子的

作用,预防疾病的发生 [ 10] 。
木犀草素能调节多种炎症介质,改变参与炎

症的各种信号通路;其还可抑制巨噬细胞磷酸化,
抑制转录因子 NF-kB 的活性,以及能够抑制脂多
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图式 1　 木犀草素的结构

Scheme
 

1　 Structure
 

of
 

Luteolin

糖( LPS ) 诱导的巨噬细胞产生细胞因子 IL-6、
TNF-a,这些细胞因子在炎症机制中扮演非常重

要的角色,是反映炎症程度的敏感指标。 临床试

验显示,含有木犀草素的制剂对炎症相关疾病有

很好的治疗效果 [ 11] 。 木犀草素对炎症性疾病、癌
症具有治疗作用。 木犀草素通过下调与肿瘤发生

相关的关键调控通路,诱导氧化应激,使细胞周期

停滞,上调凋亡基因,抑制癌细胞的增殖和血管生

成,发挥抗癌活性 [ 12] 。
木犀草素是一种非常有前途的植物化学物

质,具有广泛的药理活性,可调节众多与疾病进展

有关的细胞内和细胞外信号通路。 然而,低溶解

度和较低的生物利用度限制了木犀草素在临床上

的应用。 因此,研究人员试图通过各种方法设计

和合成许多新的木犀草素衍生物,以改善这种不

利因素,通过优化修饰获得了溶解性能好、生物利

　 　 　 　

用度高、活性明显改善、抗癌活性增强的木犀草素

衍生物 [ 13,14] 。 本文综述了木犀草素衍生物的抗

菌、抗炎、抗糖尿病、抗癌等生物活性,为天然产物

的研究、开发及利用提供参考。

1　 木犀草素衍生物的生物活性

1. 1　 抗癌
　 　 木犀草素对许多癌细胞株的增殖具有抑制能

力,在癌症的治疗中有潜在的实用价值 [ 15] 。 5-O
或 7-O 位的衍生化导致木犀草素衍生物具有更好

的综合性能,治疗潜力更大。 Lo 等 [ 16] 将木犀草

素与溴化苄、酰氯反应,钯碳催化氢化脱去苄基,
得到 9 个 5-O-酰基木犀草素衍生物 ( 1a ~ 1i,式

(1) ) ,并检测了其清除自由基活性及对 HCT116
结肠癌和 MDA-MB-231 乳腺癌细胞株的抗增殖

活性。 实验结果显示,与木犀草素相比,含脂肪链

的 5-O 酰基衍生物具有更好的抗肿瘤细胞增殖活

性,同时保持了自由基清除活性;含苯基的木犀草

素衍生物其抗增殖活性和清除自由基活性显著降

低。 化合物 1g 对 HCT116 结肠癌和 MDA-MB-
231 乳腺癌细胞株的 IC50 值(6. 17±0. 92 和 4. 87±
0. 23μmol / L)最低(木犀草素 IC50 >10μmol / L) ,是
最具治疗潜力的化合物。 这意味着进一步探索木

犀草素衍生物,可能会提供更好的治疗潜力。

(1)

　 　 磷酰胺酸酯是一类新的抗癌药物 [ 17] ,效力因

磷酰胺部分的基团(芳基、酯和氨基酸) 而异。 Li
等 [ 18] 以木犀草素与乙酸酐反应,在硫酚作用下脱

去木犀草素-7-位的乙酰基,加入 L-氨基酰氯、二
氯磷酸苯酯反应,用吡咯烷脱去乙酰基得到 5 个

木犀草素-7-磷酰胺衍生物(2a ~ 2e,式( 2) ) ,并对

人肝癌细胞系 HepG2 抗增殖活性进行了测试。
实验 显 示, 2e 对 HepG2 细 胞 系 的 IC50 值 是

15. 7μmol / L(木犀草素的 IC50 值是 34. 7μmol / L)。
其可诱导 HepG2 细胞发生 G2 / M 期阻滞,显示
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(2)

出诱导 HepG2 细胞早期凋亡的作用。
黑色素瘤是一种恶性皮肤肿瘤,由紫外线

( UV)对分布在皮肤表面的黑色素细胞 ( 产生色

素的细胞)破坏而引起 [ 19] 。 研究发现木犀草素及

其衍生物可有效地抑制黑色素的生成 [ 20] 。 为了

证明 木 犀 草 素 衍 生 物 的 抗 黑 色 素 瘤 的 效 果,
Yamauchi 等 [ 21] 利用木犀草素在硼砂(四硼酸钠)

作用下与卤代烷反应,较高选择性地合成了 8 个

木犀草素-7-O-衍生物(3a ~ 3h,式( 3) ) ,并对 B16
黑色素瘤细胞中的黑素生成抑制作用进行了评

价。 实验显示,木犀草素衍生物显示出改善黑色

素合成和黑色素细胞增殖抑制活性。 其中,3f 的

活性最高,在 6. 25μmol / L 时对黑素细胞合成的

抑制率为 43%。

(3)

　 　 血管生成是从原有血管形成新的血管,是

癌症进展的关键阶段,血管生成抑制剂现在临

床上被用作抗癌药物 [ 22] 。 黄酮类化合物具有抗

血管生成的特性 [ 23] ,为了开发和优化黄酮类化

合物抗血管生成的性质, Ravishankar 等 [ 24] 合成

了木犀草素衍生物 ( 4a ~ 4c,式 ( 4) ) ,并评价了

它们的抗血管生成和抗肿瘤增殖活性。 木犀草

素与 硫 酸 二 甲 酯 反 应 得 到 四 甲 基 木 犀 草 素

(4a) ;4a 加入 Lawesson 试剂反应,得到 4-硫代

四甲基木犀草素 ( 4b) ;4b 加入 BBr3 ,反应得到

4-硫代木犀草素(4c) 。 实验显示,4c 和 4b 在体

外划痕实验中显示出显著的抗血管生成活性,
抑制了血管内皮生长因子受体 -2 ( VEGFR2 ) 的

磷酸化,表明其抗血管生成活性是由于干扰了

VEGF / VEGFR2 途径。 木犀草素衍生物对 MCF-
7 乳腺癌细胞具有显著的抗增殖活性 ( IC 50 :4c,
21. 6± 0. 87μmol / L;木犀草素,27. 3 ± 1. 55μmol /
L;4a、4b>250μmol / L) 。

(4)

　 　 任杰等 [ 25] 在室温下将木犀草素与甲醛、胺反

应得到 5 种 Mannich 碱衍生物(5a ~ 5h,式( 5) ) 。
采用 MTT 法以 5-氟尿嘧啶(5-Fu)为阳性对照药,
通过人宫颈癌细胞 ( Hela ) 、 人胃癌细胞 ( SGC-
7901) 、人结肠癌细胞( HCT-116) 、人白血病细胞

( K562) 、人乳腺癌细胞 ( MCF-7) 、人前列腺癌细

胞( DU-145)等 6 种肿瘤细胞进行体外抗癌活性

评价,以正常人胚肾上皮细胞( HEK-293) 为毒性

对照,实验显示:部分化合物 ( 对于 K562 细胞,
5e,IC50 = 4μmol / L ) 显示出比木犀草素 ( IC50 =
61μmol / L)及 5-Fu( IC50 = 45μmol / L) 更好的抗癌

活性。 对化合物 5e 进行抗癌分子机制研究显示,
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5e 可能通过线粒体途径抑制 SGC-7901 细胞增殖 从而诱导细胞凋亡。

(5)

1. 2　 抗炎
　 　 炎症是人体为抑制感染和修复受损组织而

产生的一种免疫反应。 然而,慢性炎症可发展

为关节炎、慢性阻塞性肺病和癌症等疾病 [ 31] 。
木犀草素具有较好的抗炎活性,但是生物利用

度较低 [ 32] 。 为了改善木犀草素水溶性和生物利

用度,Tawornchat 等 [ 33] 以木犀草素为原料,采用

温和的一锅煮聚合法制备了木犀草素水分散纳

米球 ( 6) , 通 过 低 聚 物 的 1 H-1 H 相 关 谱、1 H-13 C
异核单量子相干谱和 1 H-13 C 异核多键相关谱鉴

定了聚木犀草素的化学结构。 与木犀草素在高

剂量下具有细胞毒性不同,聚木犀草素纳米粒

具有剂量依赖的抗炎活性,在高剂量下没有细

胞毒性。 这些水分散的聚木犀草素纳米粒有望

能够进一步发展成为一种用于治疗目的的抗

炎剂。

(6)

木犀草素有一个羰基,可以与胺反应生成席夫

碱。 氯原子具有吸电子效应,相对于酚羟基能够降

低苯环上电子云密度,提高羰基的亲电反应活性。
据此,Li 等[ 29] 设计木犀草素的三个羟基被氯取代,
使其羰基具有足够高的活性与伯胺直接合成席夫

碱(7a ~ 7e,式(7))。 将木犀草素与三氯氧磷、胺反

应,得到 7,3’,4’-三氯木犀草素席夫碱衍生物(7a
~ 7e),并测定了其抗炎活性。 结果表明,所制备木

犀草素衍生物可减轻小鼠耳肿胀程度和足肿胀程

度,对急性炎症具有明显的抑制作用。

(7)

　 　 周美荣等 [ 30] 以木犀草素与脂肪伯、仲胺在甲

醛或乙醛水溶液中进行 Mannich 反应,合成了 10
个未见文献报道的 8-氨甲基化衍生物(8a ~ 8j,式
(8) ) 。 采用二甲苯诱发小鼠耳廓炎症模型对抗

炎活性进行了初步考察,结果表明,所测试的目标

化合物均具有一定程度的抗炎活性,其中 8e、8g、

8j 能明显减轻二甲苯致小鼠耳廓炎症反应,肿胀

度与对照组比较具有显著差异性,其活性高于母

体化合物木犀草素。

1. 3　 抗菌

　 　 木犀草素对许多细菌具有抗菌活性 [ 31] ,然

而,关于木犀草素衍生物的抗菌活性的研究报道
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(8)

较少。 Lv 等[ 32] 利用木犀草素与 1,2-二溴乙烷反

应,再与胺反应,得到化合物 9a ~ 9o(式(9)),并评

价了其对枯草杆菌、金黄色葡萄球菌、荧光假单胞

菌和大肠杆菌的抑菌活性。 结果显示,部分化合物

具有较高的体外抑菌活性,其中吗啉类化合物 9m

对枯草杆菌、金黄色葡萄球菌、荧光假单胞菌和大

肠杆菌的 MIC 值分别为 1. 562、 3. 125、 3. 125 和

6. 25
 

mg / mL(木犀草素分别为 25、50、25、和 50
 

mg /
mL)。 构效关系研究表明,木犀草素衍生物的亲水

性和芳香性可能是影响其抗菌活性的重要因素。

(9)

　 　 席夫碱衍生物及其金属配合物具有抗癌、抗
病毒等生物活性,为了寻求更理想的抗菌药物,沙
靖全等 [ 33] 以木犀草素和磺胺甲噁唑进行缩合,再
与铜或锌离子络合得到木犀草素磺胺配合物

(10a,10b,式 ( 10) ) 。 初步抗菌活性实验显示,
10a 和 10b 对多种菌株有明显的抑菌活性且优于

各自的母体。
张宇等 [ 34] 利用木犀草素、硫酸和金属盐合成

了 4 种木犀草素磺酸金属配合物 ( 11a ~ 11d,式

(11) ) ,以 DPPH 清除率、抑菌环的大小检测配合

物的抗氧化、抗菌活性。 结果表明,该系列配合物

均具有较好的水溶性,其中 11a 对金黄色葡萄球
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(10)

(11)

菌和大肠杆菌的抑制作用随浓度的增大而提高

(在浓度为 7. 5g / L 时最大抑菌环直径分别为

9. 76 和 3. 97
 

mm) ;所合成木犀草素磺酸金属配

合物均具有清除 DPPH 自由基的活性,且略强于

黄酮本体。 本实验为此类药物开发提供了一定的

实验依据。
为了进一步探索黄酮类磷酸酯的生物活性,

Osonga 等 [ 35] 将木犀草素与亚磷酸二苄酯反应,加
入 5%钯碳,催化氢化脱去苄基得到木犀草素四

磷酸酯 ( 12a、12b,式 ( 12) ) 。 实验显示,化合物

12b 在水中的溶解度是木犀草素的 297 倍。 以其

作为还原剂和封端剂可在不使用任何有机试剂的

　 　 　 　

(12)

情况下制备稳定的 AgNPs 和 AuNPs,具有独特的

抗真菌和抗孢子作用。

1. 4　 降糖
　 　 糖尿病是一个严重的世界性健康问题,II 型

糖尿病( T2
 

DM) 更为普遍,其特点是胰岛素敏感

性降低和胰岛素分泌受损。 α-葡萄糖苷酶抑制剂

可以有效治疗 T2
 

DM,它具有延缓和降低餐后血

糖峰值的能力。 α-葡萄糖苷酶参与碳水化合物代

谢,在糖尿病、病毒感染和癌症中起着至关重要的

作用,被认为是一个有吸引力的药物靶点。 因此,
开发新型 α-葡萄糖苷酶抑制剂是必要的。 研究

表明,木犀草素和芹菜素等黄酮类化合物具有抑

制 α-葡萄糖苷酶活性的能力 [ 36] 。 Cheng 等 [ 37] 合

成了 3 个烷基化木犀草素 ( 13a ~ 13c,式 ( 13) ) ,
并研究了它们对 α-葡萄糖苷酶抑制活性。 实验

显示,所合成衍生物的糖苷酶抑制活性 ( IC50 <
40. 492μmol / L) 均显著高于参比药物阿卡波糖

( IC50 = 563. 601±24. 396μmol / L)和脱氧诺吉霉素

( IC50 = 226. 912 ± 12. 573μmol / L) 。 其中,13c 抑

制作用最强,IC50 为 5. 180±0. 451μmol / L。
T2

 

DM 是最常见的糖尿病类型,占糖尿病患

者总数的 90%以上。 尽管目前 T2
 

DM 药物已被

证明在治疗高血糖方面非常有效,但大多数药
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(13)
物都有副作用,开发安全有效的具有天然活性成

分的药物有效治疗 T2
 

DM 很有必要 [ 38] 。 木犀草

素对 T2
 

DM 小鼠具有降血糖作用 [ 39] 。 铬是人体

必需的微量元素,在提高胰岛素敏感性方面发挥

重要作用 [ 40] 。 Ge 等 [ 41] 将木犀草素与过氧化苯

甲酰、1,3-二氨基胍盐酸盐反应,得到 14a,再与

醋酸铬反应,得到 14b,并对其降血糖活性进行了

研究。 实验显示,14a 和 14b 对 T2
 

DM 小鼠的体

重、空腹血糖均有明显的恢复作用。 胰岛功能指

数、血清和肝脏生化指标也有明显改善。 组织病

理学结果表明,14a 和 14b 在肝脏和胰腺中具有

较强的修复能力。 14a 和 14b 可通过改善胰岛功

能指数,调节血清和肝脏生化指标,修复受损组

织,从而改善 T2
 

DM 小鼠的高血糖。 14b 对体

重、血清 IL-10、IL-6 和胰岛功能指数的降糖作用

明显优于 14a。

(14)

小分子抗氧化剂和金属螯合剂作为疾病保护

剂和治疗药物受到越来越多的关注。 大多数黄酮

类化合物是有效的金属螯合剂,具有很强的抗氧

化和清除自由基的活性,如芦丁、槲皮素和木犀草

素已被证明是良好的螯合配位体 [ 42] 。 Dong 等 [ 43]

利用木犀草素与醋酸锰反应,得到了木犀草素与

锰( II)的金属配合物(15) 。 与木犀草素相比,15
具有更高的生物活性,包括抗氧化活性、抗菌活性

和降血糖活性。 木犀草素和 15 以竞争性方式可

逆地抑制黄嘌呤氧化酶,15 显示出比木犀草素更

强的抑制黄嘌呤氧化酶的活性。 另外,15 比木犀

草素有更显著的降血糖作用,增加了肝组织中葡

萄糖的消耗。

(15)

1. 5　 抗病毒
　 　 流行性感冒(简称流感) 是全球性严重传染

性疾病,目前抗流感药物面临的主要问题是病毒

耐药性和对高致病性流感病毒的效价低。 流感病

毒 RNA 聚合酶是病毒在宿主细胞内完成复制和

转录过程的关键性酶,其中 PA 亚基通过内切酶

活性为流感病毒的转录过程提供引物,成为潜在

抗流感药物靶点 [ 44,45] 。 核酸内切酶抑制剂的特

征是能够螯合位于酶催化位置的镁离子或锰离

子。 木犀草素的 A 环 5-羟基与 4-羰基和 B 环上

的邻二羟基与金属离子的强相互作用使其具有很

高的亲和力和抑制性。 Reiberger 等 [ 46] 将木犀草

素与甲醛和仲胺反应,得到 10 个木犀草素 C-8 甲

基胺衍生物(16a ~ 16j,式(16) ) ,并进行了体外流

感核酸内切酶抑制活性评价。 结果显示,木犀草

素 C-8 甲基胺衍生物的抑制效力大大高于母体木

犀草素。 例如,16c 的 IC50 为 1. 54 ± 0. 09μmol / L,
而木犀草素的 IC50 为 18. 73±0. 03μmol / L。

1. 6　 抗精神疾病
　 　 精神和神经疾病危及数亿人的健康,多巴胺

( DA)等神经递质被认为在精神疾病和神经源性

疾病中发挥关键作用。 DA 是最重要的神经递质

之一,影响大脑过程,其失调可能导致疾病。 例

如,中枢神经系统的 DA 失衡能引起神经传递功
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(16)

能障 碍, 如 帕 金 森 氏 病 ( P D ) 、 精 神 分 裂 症

等 [ 47] 。 DA 主要通过多 巴 胺 转 运 体 ( DAT ) 的

再摄取而失活, DAT 是存在于大脑中 DA 信号

常见区域的多巴胺神经元突触前膜上的单胺

转运蛋白。 DAT 激动剂显著增强 DAT 的再摄

取作用,从而减轻由 DA 加重引起的精神疾病

或神经原性疾病。 木犀草素和芹菜素被视为

新型 的 单 胺 转 运 蛋 白 激 活 剂。 木 犀 草 素 的

DAT 激动力和疗效强于芹菜素。 因此, Zhang

等 [ 48] 选择木犀草素作为先导化合物, 探索 具

有更强的 DAT 活性和更好水溶性的新型化合

物。 将木犀草素与溴化苄、酰氯反应,在氢氧

化钯催化下加氢脱去苄基得到目标化合物 17a
~ 17 i( 式 ( 17 ) ) 。 实验发现,木犀草素衍生物

17d 和 17e 具有比木犀草素更强的 DAT 激动

剂活性,尤其是化合物 17d 的 DAT 激动剂活性

是木犀草素的 32 倍,具有进一步研究开发成

治疗精神疾病药物的潜力。

(17)

2　 构效关系

　 　 木犀草素具有 C6-C3-C6 碳骨架的苯并-γ-吡
喃酮结构,A 环中 C5 和 C7 处存在羟基,属于间

二酚结构, B 环含有邻二酚羟基 ( 3 ’ , 4 ’ -二羟

基) ,C 环 C4 位是个羰基,C2-C3 含有双键,即 C
环含有 α、β-不饱和酮结构。 4 个酚羟基和 α、β-
不饱和酮结构决定了木犀草素的性质,具有强抗

氧化性。 木犀草素的三个环是扭曲的平面,在该

体系中, 分子内形成两个氢键: 一个氢键是由

C5—OH 和 C4 = O 羰基建立,另一个在 B 环的邻

位羟基之间形成。 木犀草素因其显著的抗氧化和

抗癌活性而被广泛研究,修饰不同基团,得到的衍

生物具有不同的生物活性和功效 [ 13] 。
通过比较发现,含脂肪链的 5-O 酰基衍生物

具有更好的抗肿瘤活性,同时保持了与木犀草素

相似的自由基清除活性,含苯基的衍生物显著降

低了其抗增殖活性和清除自由基的活性 [ 16] 。 7-O
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磷酰胺衍生物对人肝癌细胞抗增殖活性较好 [ 18] ;
5-O 酰基和 7-O 酰基衍生物具有比木犀草素更强

的 DAT 激动剂活性,尤其是化合物 17d 的 DAT
激动剂活性是木犀草素的 32 倍,作为治疗精神疾

病的药物潜力巨大 [ 48] 。 木犀草素的羟基与磷酸

生成的酯水溶性增强 [ 35] 。 木犀草素的 C7-OH 与

卤代烃反应生成的醚具有抑制黑色素瘤作用 [ 21] 。
木犀草素的 8-位氨甲基化产物具有很好的抗菌

活性 [ 32] 。 木犀草素的 C4 = O 的氧被硫取代具有

很好的抗乳腺癌的活性 [ 24] 。 木犀草素的 C8 上的

氢被甲氨基取代抗流感和抗炎效果一般,抗癌效

果显 著 [ 45,30,25] 。 木 犀 草 素 的 配 合 物 具 有 抗

菌 [ 33,34] 、降糖 [ 41,43] 等作用。

3　 小结与展望

　 　 木犀草素作为一种具有多种生物活性的天然

化合物,是一种理想的饮食补充剂,可以维持代谢

平衡,特别是有利于碳水化合物和脂肪代谢。 然

而,木犀草素在人体研究和临床试验中的抗糖脂

紊乱作用仍然有限。 人类和啮齿动物之间的差异

不容忽视。 此外,作为一种治疗药物,木犀草素面

临着许多挑战,例如由于其在水介质中的溶解性

差(50. 6μg / mL)而导致生物利用度较低。 因此,
显然有必要提高木犀草素的生物利用度,以期增

加其临床应用潜力。 木犀草素固体分散体(较高

的溶出度和生物活性)或具有更好的靶向性和低

毒性的纳米级木犀草素给药系统的使用似乎是合

理的,因为它们具有独特的优势 [ 49] 。
木犀草素是一种有价值的天然黄酮类化合

物,由于能够调节多种靶点和信号通路而得到了

广泛研究。 由于木犀草素的低溶解性和生物利用

度限制了其应用。 因此,设计和合成新的木犀草

素衍生物来改变其局限性势在必行。 目前,对木

犀草素的结构进行优化修饰,已经合成了许多溶

解性能好、生物利用度高的木犀草素衍生物,在抗

癌、抗氧化、抗菌、抗炎、降糖等方面有许多优势,
应用前景广阔。 希望更多的研究者积极参与其

中,使天然药物经过优化修饰后早日进入临床,发
挥天然药物的作用,为患者解除痛苦。
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