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天然花青素的抗氧化机制及功能活性研究进展 

李  煦, 白雪晴, 刘长霞, 刘博静, 范小振* 

(沧州师范学院化学与化工学院, 沧州  061001) 

摘  要: 花青素是一类广泛存在于被子植物中的天然水溶性色素, 因特殊的化学结构而具有较强的抗氧化活

性, 在食品、药品、护肤品等领域广泛应用。花青素的抗氧化性是其生理活性的基础。本文从减少活性氧积

累和清除自由基、激活酶抗氧化系统、减少 DNA 损伤、与金属离子发生作用 4 方面综述了花青素可能的抗

氧化机制; 从抗肿瘤作用、抑菌作用、对脂类和糖类代谢的调节作用、抗疲劳和抗衰老作用和调节肠道菌群 5

方面介绍了花青素的功能活性, 以期为进一步拓宽花青素的应用领域提供理论参考。 
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Research progress on antioxidant mechanism and functional activity of 
natural anthocyanin 

LI Xu, BAI Xue-Qing, LIU Chang-Xia, LIU Bo-Jing, FAN Xiao-Zhen* 

(College of Chemistry and Chemical Engineering, Cangzhou Normal University, Cangzhou 061001, China) 

ABSTRACT: Anthocyanin is a kind of natural water-soluble pigment widely existing in angiosperms, due to its special 

chemical structure, anthocyanin has strong antioxidant activity and is widely used in food, medicine, skin care and other 

fields. The antioxidant activity of anthocyanin is the basis of its physiological activities. This paper reviewed the 

possible antioxidant mechanisms of anthocyanin from 4 aspects: Reducing the accumulation of reactive oxygen species 

and scavenging free radicals, activating enzyme antioxidant system, and reducing DNA damage, and interacting with 

metal ions; the functional activities of anthocyanin were introduced from 5 aspects: Anti-tumor effect, antibacterial 

effect, regulation of lipid and carbohydrate metabolism, anti-fatigue and anti-aging effect, and regulation of intestinal 

flora, in order to provide theoretical references for further broadening the application field of anthocyanin. 
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0  引  言 

花 青 素 (anthocyanin), 又 称 花 色 素 , 是 花 色 苷

(anthocyanins)水解而得的有颜色的苷元。花青素属于生物

类黄酮物质, 是一类水溶性天然色素, 可以随着光照、温

度和土壤 pH 等的变化, 使花瓣和果实显示出紫色、红色或

蓝色等多种色彩[1]。天然花青素广泛存在于被子植物中, 

已知 27 个科、73 个属 7000 余种植物中均含有花青素, 其

中以黑枸杞、蓝莓、桑葚等浆果中含量较多[2]。 

对花青素的研究始于十九世纪八十年代, 主要集中于

花青素的提取和纯化工艺的研究, 开发了超声[3]、酶辅助[4]、

微波[5]、双水相[6]、亚临界辅助[7]、超临界流体辅助[8]等提
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取方法, 发展了大孔树脂吸附[9]、高效液相色谱[10]、离心

分配色谱[11]、膜吸附[12]等纯化方法。 

研究表明, 花青素的高日常膳食摄入量与癌症、心脑

血管疾病等多种疾病的发生风险降低有关[13‒14], 随着人们

对花青素研究的逐渐深入, 其抗肿瘤作用、抑菌作用、对脂

类、糖类代谢的调节作用、抗疲劳和抗衰老作用和调节肠道

菌群等功能活性已逐步成为研究的热点[15‒17]。澳大利亚等

国家和地区针对当地特色植物建立花青素数据库, 以指导

当地居民的花青素摄入量[18]。本研究从花青素的化学结构

出发, 探讨其抗氧化机制, 并对其功能活性进行综述, 以期

为进一步拓宽花青素的应用领域提供理论参考。 

1  花青素的化学结构 

花青素以 C6 (A 环)-C3 (C 环)-C6 (B 环)结构为基本骨

架, 基本结构是 2-苯基苯并吡喃阳离子, 如图 1 所示。由于

花青素结构中不同碳位上发生的甲基化和羟基化修饰, 即B

环上 R1 和 R2 位置取代基不同, 形成各种各样的花青素。继

1947 年法国 Bordeaux 大学在读博士 Jack Masquelier 在花生

仁的包衣中第一次发现花青素[19]以来, 已有 27类, 超过 700

种的不同花青素被发现和鉴定[20]。自然界中常见的花青素

主要有矢车菊素(cyanidin, Cn)、飞燕草素(delphindin, Dp)、

天竺葵素(pelargonidin, Pg)、矮牵牛素(petunidin, Pt)、芍药素

(peonidin, Pn)、锦葵花素(malvidin, Mv) 6 类。 
 

 
 

图 1  花青素的基本化学结构 
Fig.1  Basic chemical structure of anthocyanin 

 

2  花青素的抗氧化机制 

氧化应激与糖尿病、癌症和心血管疾病等人类退行性

疾病的发病机制有关[21]。花青素的抗肿瘤、抗衰老、调节

代谢、抑菌等生理功能均以其优良的抗氧化能力为基础。

花青素的抗氧化机制主要表现在减少活性氧 (reactive 

oxygen species, ROS)积累和清除自由基、激活酶抗氧化系

统、减少 DNA 损伤以及与金属离子发生作用等方面。 

2.1  花青素的抗氧化机制 

2.1.1  减少 ROS 积累, 清除自由基 

ROS 是一种含氧中间代谢物, 包括氧自由基和非自

由基。氧自由基包括氧的一电子还原产物超氧阴离子自由

基(ꞏO2
-)、三电子还原产物羟自由基(ꞏOH)、过氧自由基

(ROOꞏ)和一氧化氮(NOꞏ)等, 非自由基包括氧的二电子还

原产物过氧化氢(H₂O₂)、过亚硝酸盐(ONOO-)以及单线态氧

(1O2)等, 通过对其他成分的氧化作用将其转变为新的自由

基[22‒23]。ROS 可以调节宿主体内免疫反应, 对清除死亡细

胞和灭杀微生物具有积极的作用, 但体内 ROS量过多或过

少都会产生不利影响, 从细胞水平上损伤机体。 

花青素属于多酚类物质, 结构中的多个酚羟基是其

强大抗氧化性的基础, 图 2 显示了花青素对活性氧自由基

(ROꞏ)清除机制[24]。花青素 B 环上的 3’、4’位邻苯二酚结

构能通过 2 个连续的单电子转移反应与 ROꞏ形成稳定的共

轭半醌或邻醌式结构, 均匀分布电子云, 降低分子内能; A

环 5 位酚羟基很容易被氧化, 释放 H+, 对 ROꞏ具有较强的

捕捉能力, 3、5、7 位酚羟基进一步与 ROꞏ结合形成假半醌

式结构, 并通过酮-烯醇互变异构化反应提高稳定性, 有报

道显示每个邻位取代的二酚基团可清除 4 mol ROꞏ[25]; 与

其他多酚类物质不同的是, 花青素的 C 环上缺少一个电子, 

形成了一个二级氧鎓离子, 即 2-苯基苯并吡喃阳离子, 易

于吸引活性氧等自由基的攻击。 

天然存在的花青素苷元及其糖苷对于 1,1-二苯基苦味肼

自由基(1,1-diphenyl-2-picrylhydrazyl, DPPHꞏ)、ꞏOH、2-联氮-

二(3-乙基-苯并噻唑-6-磺酸)二铵盐自由基[2,2'- azinobis 

(3-ethylbenzothiazoline-6-sulfonic acid ammonium salt), 

ABTS+]等均具有清除能力, 对 DPPHꞏ和ꞏOH 清除能力略弱

于相同浓度的维生素 C (vitamin C, VC), 对 ABTS+的清除能

力略强于相同浓度的 VC[26]; 每克黑米和黑色谷壳的花青素

冻干粉对 DPPHꞏ清除能力分别相当于 3.694 和 4.208 mmol

维生素 E[27]。花青素的抗氧化活性与纯度和分子结构有关, 

分子结构越简单、纯度越高抗氧化活性越强[28]。花青素苷

元的抗氧化性高于其糖苷[29], 单糖苷的抗氧化性高于多糖

苷[30], 花色苷的抗氧化性高于酰基化的花色苷[29]。 

ALI 等[31]测定了 8 种花青素 Pg、Cn、Dp、Pn、Pt、Mv、

芹菜素(apigenin, Ap)、槲皮素(quercetin, Qu)和 7 种花色苷: 天

竺葵素-3-葡萄糖苷(pelargonidin -3-glucoside, Pg3G)、矢车菊

素-3-葡萄糖苷(cyanidin-3-glucoside, C3G)、飞燕草素-3-葡萄

糖苷 (delphindin-3-glucoside, D3G) 、芍药素 -3- 葡萄糖苷

(peonidin-3-glucoside, Pn3G)、矮牵牛素-3-葡萄糖苷(petunia-3 

-glucoside, Pt3G)、锦葵花素-3-葡萄糖苷(malvidin-3-glucoside, 

M3G)、锦葵色素-3-半乳糖苷(malvidin-3-galactoside chloride, 

Mv-3-gal)的 DPPHꞏ、ABTS+、ꞏOH 的清除率及总抗氧化能力。

结果表明, 花青素及其花色苷的抗氧化活性趋势与供电子能

力变化趋势一致; 不同类型的糖基结合对活性影响较小。花

青素通过降低 ROS 水平, 削弱氧化应激效应介导抗肿瘤作用

机制, 富含花青素的黑樱桃提取液在 0~320 μg GAE/mL 的剂

量范围内抑制乳腺癌细胞的生长, 但对非癌性 MCF-10A 乳

腺上皮细胞无毒性, 说明花青素可以选择性地发挥抗氧化作

用机制[15]。 
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图 2  花青素对活性氧自由基(ROꞏ)清除机制 

Fig.2  Clearance mechanism of anthocyanin on active oxygen free 
radical (ROꞏ) 

 

2.1.2  激活酶抗氧化系统 

生物体内的酶抗氧化系统包括超氧化物歧化酶

(superoxide dismutase, SOD)、过氧化氢酶(catalase, CAT)、过

氧化物酶(peroxidase, POD)、谷胱甘肽过氧化物酶(glutathione 

peroxidase, GPx)等。抗氧化酶系统的激活可以有效地对抗自

由基的生成, 构筑天然生物体内源性抗氧化防御系统[32]。针

对 23 项随机对照试验进行元分析结果显示, 可以通过在膳食

中添加花青素控制氧化损伤标记物丙二醛(malondialdehyde, 

MDA)、氧化低密度脂蛋白(oxidized low density lipoprotein, 

oxLDL)和异前列腺素, 并增加 SOD、GPx 的活性, 与健康受

试者相比, 在不健康受试者身上观察的结果更显著[33]。花青

素作为信号传递者激活相关因子 2 (NF-E2-related factor 2, 

Nrf2)抗氧化反应元件(antioxidant reaction element, ARE)信号

通路 , 见图 3, 顺式调节谷胱甘肽转移酶 (glutathione 

S-transferase, GST)和谷氨酸 -半胱氨酸连接酶 (glutamate 

cysteine ligase, GCL)等[34], 提高抗氧化防御系统对抗氧化应

激所涉及内源酶活性, 在 ROS 破坏关键细胞大分子之前将其

清除, 有效防止氧化应激造成的有害影响。萘普生诱导的氧

化性胃溃疡系统, 花青素通过核易位和 Nrf2 结合到胃肠谷胱

甘 肽 过 氧 化 物 酶 (gastrointestinal-glutathione peroxidase, 

GI-GPx)启动子ARE 区域, 提高了Nrf2 和GI-GPx 活性, 致硫

代巴比妥酸反应物质(thiobarbituric acid reactive substances, 

TBAR)水平显著降低, CAT、SOD、GPx 水平升高[35]。在高

H2O2 触发人克隆结肠腺癌细胞(Caco-2)细胞体系中, 过高的

H2O2对 CAT 具有抑制作用, 花青素激活 CAT 分解外源或内

源性 H2O2, 但无法将其降低到细胞无害水平; 通过直接抗氧

化作用减少 H2O2, 使氧化应激达到正常的生物学范围[36]。 
 

 
 

图 3  花青素激活 Nrf2-ARE 信号通路的模式 

Fig.3  Patterns of anthocyanin activation in Nrf2-ARE signaling 
pathway 

 

2.1.3  减少 DNA 损伤 

DNA 损伤可能导致细胞毒性、基因毒性和致癌效应[37]。

赭曲霉毒素 A (ochratoxin A, OTA)能够剂量依赖地诱导人成

纤维细胞产生 ROS 介导 DNA 损伤, 添加 C3G 后 DNA 损伤

显著减少, 且单独使用浓度小于 0.250 mmol/L 的 C3G 不会

对正常 DNA 造成损伤[38]。蓝莓花色苷使人肝癌细胞(HepG2)

中的基因和蛋白质表达水平下降达 24 h, 阻止紫外照射诱

导生长阻滞和DNA损伤诱生基因 45 (growth arrest and DNA 

damage inducible protein, Gadd45)和鼠双微体基因(murine 

double minute2, MDM2)激活和转录, 通过中断细胞周期的

G1 期来抑制癌变, 为修复 DNA 损伤提供时间[39]。维生素 E

缺乏大鼠食用添加了 1 g/kg 高度纯化冷杉果球花青素的饲

料后血液中脂质过氧化和DNA损伤指标H₂O₂和8-氧代脱氧

鸟苷(8-oxo-deoxyguanosine, 8-Oxo-dG)浓度明显降低, 说明

食用富含花青素的提取物对肝脏 DNA 具有保护作用[40]。日

本三角涡虫暴露于全氟辛酸会导致神经形态缺陷、神经相关

基因表达的改变、神经递质水平的改变和 DNA 损伤, 蓝莓

花青素通过调节氧化应激生物标志物、三磷酸腺苷

(adenosine triphosphate, ATP)含量、DNA 甲基化和 mRNA 表

达减轻上述毒性, 使神经递质含量和神经相关基因表达恢

复, 减少 DNA 损伤[41‒42], 相同机制在日本三角涡虫暴露于

全氟辛烷基磺酸实验中得到验证[43]。LAZZE 等[44]使用碱性

单细胞凝胶电泳试验研究发现花青素对正丁基过氧化氢诱

导的大鼠肝癌细胞 DNA 单链断裂具有保护作用, 该作用与

花青素糖苷结构有关。SARMA 等 [45]发现芬顿反应中 , 

在ꞏOH 暴露前形成的 Cn-DNA 复合物可以保护花青素和小
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牛胸腺 DNA (calf thymus DNA, ctDNA)免受氧化损伤, 推

测 Cn-DNA 复制可能是 DNA 氧化损伤的一种可能的防御

机制[46], 其机理如图 4 所示, Cn 通过电子转移作用在相邻碱

基对之间形成三明治状复合物。 

2.1.4  与金属离子发生作用 

人体内游离的金属离子, 如 Fe2+、Mg2+、Cu2+等可以

催化加速自由基的形成, 花青素中含有间苯二酚和没食子

酸结构, 能够提供孤对电子[47], 可与上述金属离子形成无

催化活性的花青素-金属络合物, 阻止或减少自由基的形

成。NODA 等[48]从茄子皮中得到飞燕草素-3-(p-酰化芸香

糖苷 )-5-葡萄糖苷 (nasunin), 在大鼠主动脉环实验中 , 

nasunin 与 Fe3+络合清除ꞏOH, 并通过抑制内皮细胞增殖而

发挥抗微血管生成的作用。在氧和金属离子的存在下, 抗

坏血酸(ascorbic acid, AsA)能够使非酶促反应中的芳香环

羟基化, 防止坏血病的发生。花青素对 AsA 氧化的保护机

制可能存在 2 种途径, 如图 5 所示, 一是在 AsA 和 Cu2+存

在下, 花青素与 Cu2+螯合作用增强, 形成花青素与 Cu2+螯

合物保护 AsA; 二是可能形成 AsA-Cu2+-花青素络合物[49]。 

 

 
 

图 4  花青素-DNA 复合物的形成 

Fig.4  Formation of cyaniding-DNA complex 

 
综上所述, 花青素抗氧化可能的机理包括减少 ROS

积累和清除自由基、激活酶抗氧化系统、减少 DNA 损伤、

与金属离子发生作用。花青素以剂量、时间依赖的方式选

择性地抗氧化, 对正常细胞和机体无毒性。花青素抗氧化

能力与其纯度和结构有关, 苷元、糖基、甲基和酰化酸的

类型、糖基化、甲基化和酰化的位置和程度对其抗氧化能

力均有影响, 符合构效关系。 

3  花青素的功能活性 

3.1  抗肿瘤作用 

作为具有抗肿瘤功能的天然产物, 花青素及其衍生

物对乳腺癌、结肠癌、肝癌、口腔癌等多种肿瘤具有抑制

作用(作用机制见表 1), 且能够减少手术、放疗和化学疗法

等方法对患者造成的伤害, 为抗肿瘤临床药物的研发提供

了新的思路。 

花青素的抗肿瘤作用具有选择性[50‒54], 与肿瘤的发生

阶段密切相关, 且可能与其他酚类形成协同效应[50]。肿瘤发

展初期(前 5 周)在大鼠饮食中添加花青素后, 乳腺二羟基甲

基丁酸(dihydroxymethyl butyric acid, DMBA)-DNA 加合物

的形成量明显降低了 34%和 56%, 内源性抗氧化酶 GPx、

POD 被显著激活, 说明紫葡萄花青素能够在乳腺肿瘤发生

初期降低细胞对诱发剂的敏感性[51]。内蒙古野生蓝莓花青

素对人口腔癌(KB)细胞增殖具有剂量依赖的抑制作用, 质

量浓度为 200 g/mL 时抑制率大于 60%, 24 h 诱导 KB 细胞凋

亡率达 32.56%, 并能够将 KB 细胞周期阻滞在 G2/M 期[52]。

野生笃斯越桔花青素质量浓度为 200 μg/mL 时对人肺腺癌

早期细胞(SPCA-1)凋亡率达 39.5%, 凋亡细胞周期主要为

G0/G1 期
[53]。4-甲基亚硝胺基-1-3-吡啶基-1-丁酮前体 4(乙酰

氧基甲基)亚硝胺基-1(3-吡啶基)-1-丁酮是烟草中主要肺癌

致癌因子 , 蓝靛果花青素显著降低其诱导的人肺上皮

(BEAS-2B)细胞 DNA 损伤、断裂和 ROS 水平, 上调毛细血

管扩张性共济失调症突变激酶(ataxia-telangiectasiamutation, 

ATM)依赖的 DNA 损伤修复级联反应, 且在测试浓度范围

对正常 BEAS-2B 细胞无细胞毒性[54]。 

 

 
 

图 5  花青素对 AsA 氧化的保护机制 
Fig.5  Protective mechanism of anthocyanin on AsA oxidation 

 

花青素能够参与多条抗肿瘤信号途径, 通过抗氧化、

抗炎、促进肿瘤细胞凋亡、增强免疫监视、抑制肿瘤细胞

转移和血管生成发挥抗肿瘤效应。Dp 对骨肉瘤细胞具有时

间和浓度依赖的细胞毒性, 可诱导自噬体的形成和自噬相

关蛋白(light chain 3, LC3-II)转化水平的提高, 通过抑制自

噬破坏细胞保护机制允许 ROS 积累, 促进骨肉瘤细胞凋 

亡[55]。C3G 通过增强白介素 4 (interleukin-4, IL-4)刺激的小

鼠 骨 髓 巨 噬 细 胞 (bone marrow-derived macrophages, 

BMDM)抑炎细胞因子 mRNA 表达与蛋白生成 , 调控

BMDM 极化, 影响 BMDM 炎性反应[56]。P3G 显著降低肿

瘤坏死因子 α (tumor necrosis factor-α, TNF-α)和 IL-6 水平, 

抑制 NF-κB (nuclear factor-kappa B)和激活蛋白-1 (activator 

protein-1, AP-1) 活 化 , 减 少 抑 制 性 卡 巴 蛋 白 (NF-κB 



第 20 期 李  煦, 等: 天然花青素的抗氧化机制及功能活性研究进展 8167 
 
 
 
 
 

 

inhibitor-α, IkB-α)的激活、降低 c-Jun 氨基末端激酶/丝裂原

活化蛋白激酶 JNK MAPK (c-jun-n-terminal kinase, JNK; 

mitogen activated protein kinase, MAPK)的磷酸化, 减少由

于 Toll 样受体 4 (toll-like receptor 4, TLR4)的激活触发的炎

症反应 [57]。C3G、矢车菊素 -3-O-芸香糖苷 (cyanidin-3- 

O-rutoside, C3R)均能够促进天冬氨酸特异性的半胱氨酸蛋

白水解酶(cysteine-caspase, C-cas3、C-cas9)和促凋亡基因

Bax 的表达, 抑制抗凋亡基因 Bcl-2 的表达[58‒59]。花青素对

致癌物与 DNA 的加合反应具有阻断作用[60], 或抑制癌细

胞谷胱甘肽转移酶 π (GST-π)的 mRNA 水平, 减少 GST-π

的表达 , 且对腺癌和鳞癌 GST-π 表达具有相同抑制效   

果[61]。花青素对黑色素瘤细胞 B16-F1 的生长、肺转移和

肿瘤血管生成具有抑制作用, 该作用是通过磷脂酰肌醇 3

激 酶 / 苏 氨 酸 蛋 白 激 酶 (phosphatidylinositol 3-kinase/ 

serine-threonine kinase, PI3K/Akt)和Ras/MAPK级联途径介

导, 下游效应因子血管内皮生长因子(vascular endothelial 

growth factor, VEGF) 和 抑 制 基 质 金 属 蛋 白 酶 (matrix 

metalloproteinase-2/-9, MMP-2/-9)明显减少[62]。白藜芦果实

花青素对人结肠癌细胞具有抗侵袭活性, 通过抑制抗磷酸

化抗体核因子抑制蛋白(inhibitor kappa B alpha, IκBα)磷酸

化而抑制由 TNF-α触发的 NF-κB 的激活, 进而抑制 NF-κB

调节蛋白的表达[63]。与糖基化形式相比, 苷元形式对细胞

外 信 号调 节激 酶 (extracellular regulated kinase, ERK)/ 

MAPK 和 NF-κB 信号转导有较强的抑制作用, Pn3G 对

p38/MAPK 有轻微的抑制作用[64]。 

3.2  抑菌作用 

花青素对除肺炎克雷伯菌外几乎所有的革兰氏阴性

菌(大肠杆菌、铜绿假单胞菌、肠炎沙门氏菌、松内志贺

氏菌、寻常变形杆菌)和革兰氏阳性菌(产气荚膜梭菌、枯

草芽孢杆菌、金黄色葡萄球菌、因诺卡氏李斯特菌)均有

一定程度的抑制作用 [65]; 对食源性细菌 (金黄色葡萄球

菌、蜡样芽孢杆菌、单核细胞增生李斯特菌、大肠杆菌、

鼠伤寒沙门氏菌、阴沟肠杆菌)和食源性真菌(烟曲霉、曲

霉、花色曲霉、索状青霉、金黄色青霉、木霉)表现出良

好抑制特性[66]; 与细菌相比, 花色苷对于黑曲霉、白色念

珠菌等真菌具有更强的抑制效果[67‒68]。花青素可能的抑

菌机制包括: (1)破坏细胞壁的结构和完整性, 细胞膜去

极化 , 影响细胞膜的通透性 , 造成细胞穿孔、崩解而死 

亡[69]; (2)抑制细菌 DNA、RNA 和蛋白质的生物合成, 减

少细菌代谢速率, 导致细菌死亡 [70]; (3)抑制病原菌碱性

磷酸酶、ATP 和 SOD 活性[71]; (4)减弱细菌对三羧酸循环

的影响 , 抑制细菌胞外蛋白酶活性 , 减轻细菌的致病作

用, 花青素对细菌胞外蛋白酶的抑制作用源于多酚对基

质金属蛋白酶活力的抑制[72]。有研究表明, 花青素的抑菌

作用为上述多个机制共同作用的结果[73]。 

3.3  对脂类、糖类代谢的调节作用 

花青素通过抑制肝脏糖异生作用降低高血糖; 抑制

消化酶, 调节肠促胰岛素分泌水平和肠道生态失调; 调节

胰岛素水平, 保护胰腺细胞, 减少胰岛素抵抗、炎症和氧

化应激, 减少糖尿病相关疾病。过氧化物酶体增殖物激活

受 体 ‒γ- 共 激活 因 子 1-α (proliferator-activated receptor 

gamma coactivator 1α, PGC-1α)、磷酸烯醇丙酮酸羧激酶和葡

萄糖-6-磷酸酶mRNA表达下调可能是C3G的抑制肝脏糖异

生作用主要原因[74]。花青素主要通过抑制 α-淀粉酶降低白

米的消化率, 抑制 α-葡萄糖苷酶来调节餐后高血糖, 而其他

酚类物质则调节唾液-淀粉酶、葡萄糖摄取和糖转运[75‒76]; 

越桔花青素通过非共价键结合酶分子实现对 α-葡萄糖苷酶

和 α-淀粉酶的可逆抑制, 且具有混合竞争性, α-葡萄糖苷酶

可能比 α-淀粉酶对其更敏感[77]; 花青素通过增加糖原合成

酶激酶 3β (glycogen synthase kinase-3β, GSK-3β)的磷酸化和

糖原合成酶 2 (glycogen synthase, GYS2)的表达促进糖原合

成[16]。C3G 保护胰腺 β细胞, 下调视黄醇结合蛋白 4 (retinol 

binding protein 4, RBP4)的表达, 提高胰岛素敏感性, 防止

胰岛素抵抗[16], 且对雌性大鼠的作用强于雄性大鼠[78]。C3G

经发酵消化后的代谢产物能够改善高糖+棕榈酸诱导的

HepG2 细胞的葡萄糖消耗量和糖原含量, 说明 C3G 经发酵

消化后的代谢产物对预防、改善糖尿病具有一定效果[79]。 

花青素通过抑制胰腺脂酶减少脂质的分解代谢 [80]; 

激活腺苷酸活化蛋白激酶(AMP-activated protein kinase, 

AMPK)信号通路减弱细胞脂质积聚; 膳食花青素可以改变

肠道菌群, 降低肠道总胆固醇; 激活 Akt 和 ERK/MAPK 信

号通路, 提高棕色脂肪组织(brown adipose tissue, BAT)活

性, 促进碳水化合物和脂肪代谢。高脂饮食导致 ROS 激增, 

上调回肠中 p65 蛋白、ERK1/2 磷酸化水平、回肠肌球蛋

白轻链磷酸化水平, 花青素通过激活 AMPK 减弱 HepG2

细胞中的脂质积聚 , 抑制烟酰胺腺嘌呤二核苷酸磷酸

(nicotinamide adenine dinucleotide phosphate, NADPH)氧化

酶 1/4 (NADPH oxidases, NOX1/4)和诱导型一氧化氮合酶

(inducible nitric oxide synthase, NOS2)表达增加, 健康雄性

C57BL/6J 小鼠补充 40 mg/kg 体重的花青素可有效减轻高

脂饮食引起的肥胖、血脂异常和胰岛素抵抗, 减轻肝脏脂

质沉积和炎症[81‒82], 并能阻断脂肪合成酶的关键酶乙酰辅

酶 A 羧化酶活性[83]。C3G 改善小鼠脂肪细胞(3T3-L1)功能

紊乱, 恢复胰岛素受体底物-1 (insulin receptor substrate-1, 

IRS-1)/PI3K/Akt 途径, 改善由于高脂饮食导致的肥胖和代

谢综合征[84]。枸杞花色苷重塑受损肠道菌群、调节动脉炎

症 NF-κB 和肝脏脂质代谢中甾醇调节元件结合蛋白(sterol 

regulatory element-binding protein, SREBP-2)的信号通路, 

改善动脉粥样硬化[85]。C3G和 C3R 激活 Akt 和 ERK-MAPK

信号通路, 提高 BAT 活性, 并提高线粒体拷贝数量及相关

蛋 白 PGC-1α 、 线 粒 体 转 录 因 子 A (mitochondrial 
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transcription factor A, TFAM)和 Nrf2, 上调脂肪酸氧化相

关基因蛋白解偶联蛋白 1 (uncoupling protein, UCP1)、

PGC1a 和 PRDM16 (PR domain containing 16)的表达水平, 

提高产热, 促进碳水化合物和脂肪代谢[86]。 

3.4  抗疲劳、抗衰老作用 

花青素调整代谢、延长运动时间和水平; 维持细胞活

力、恢复细胞形态、减轻细胞周期阻滞; 部分逆转淀粉样

β斑块(amyloid beta, Aβ)相关基因的突变和神经纤维缠结; 

抑制氧化应激, 从细胞尺度上修复神经细胞损伤, 恢复相

关记忆蛋白的表达。小鼠补充花青素负重强迫游泳和转棒

时间显著延长, 乳酸脱氢酶、血乳酸、血尿素氮水平降低, 

肝糖原、肌糖原含量增加[87]; MDA、SOD 水平增加、TNF-α、

IL-1β、IL-6 波动下调, 骨骼肌 PGC-1α 和过氧化物酶体增

殖物激活受体α (peroxisome proliferator-activated receptor α, 

PPARα)的 mRNA 表达上调[16]。 

摄入一定量的花青素后, 老年人在非病理性记忆衰退

和轻度认知障碍中的认知能力得到改善[88]。体外试验表明, 

C3G 浓度为 100 μmol/L 时, 可逆转 10 μmol/L Aβ25-35 对人神

经母细胞瘤细胞(SH-SY5Y)细胞造成的损伤, 部分逆转 Aβ

相关基因突变和神经纤维缠结 , 细胞存活率提高了

72.26%[89]。蓝莓花青素提取物能增强暴露于极低频电磁场

的大鼠的认知能力, 受试大鼠海马神经元细胞 NO、MDA 和

Ca2+水平降低, 抗氧化酶群数量提高[90]。紫薯花青素增强雌

激素受体α介导的线粒体生物合成信号, 抑制小鼠内质网应

激诱导的细胞凋亡, 恢复相关记忆蛋白的表达[91]。花青素诱

导细胞自噬保护 PC12 细胞免受 CoCl2 诱导的缺氧损伤[92]。 

3.5  调节肠道菌群 

花青素能够调节肠道特定菌群种类、增加有益菌群数

量。以每天 200 mg/kg 枸杞花色素苷连续饲喂 12 周后, 小鼠

肝脏抗氧化酶系统被激活 , 肠屏障封闭带 -1 (zonula 

occludens 1, Zo-1)、闭合蛋白、紧密连接蛋白和粘蛋白-1 的

mRNA 表达显著增加, 肠道微生物群厌氧属(Barnesiella)、

另枝菌属(Alistipes)等均得到调节[93]。高纯蓝莓花色苷(纯度

为 96.8%)可以影响人体肠道菌群微生物的多样性, 体外厌

氧发酵  12 h 后, 能够提高双歧杆菌、瘤胃球菌、Ⅳ型梭状

芽孢杆菌、变形菌门等特定菌群的相对丰度, 该作用对于双

歧杆菌等益生菌尤其明显, 24 h 后上调瘤胃球菌属、Ⅳ型梭

状芽孢杆菌属等菌群相对丰度的作用依然存在, 但对双歧

杆菌的上调作用不再明显, 该研究表明合理使用蓝莓花色

苷可以提高肠道益生菌活性[94]。蔓越莓提取物对由动物性

饮食导致的肠道益生菌数量下降有较为显著的改善, 在饮

食中补充冻干蔓越莓增加了拟杆菌门、类杆菌纲和拟杆菌目

等菌群的相对丰度和属的数量, 减少了厚壁菌门、梭状芽孢

杆菌纲和原杆菌属的相对丰度[95]。CHEN 等[96]发现 C3G 对

大鼠肠道菌群均匀性和丰富度改善调节作用与肠道位置有

关 , 花青素显著增加了回肠中罗姆布茨菌、毛螺菌科

NK4A136 组、罗斯氏菌的相对丰度; 增加了结肠中放线杆

菌的相对数量, 减少了类杆菌和螺杆菌的相对数量; 但对

于结肠粘膜中的微生物影响不显著, 其主要原因可能是肠

道菌群对 C3G 的快速利用可能导致到达黏膜的 C3G 数量

减少。 

YAN 等[97]比较了芦苇花色苷和菊粉对人体肠道菌群的

影响, 发现芦苇花色苷对人体肠道菌群的影响强于菌粉, 将

肥胖的生物标记物厚壁菌门/拟杆菌的比例由0.57降低至0.28, 

并显著提高双歧杆菌和阿里松氏菌的相对丰度, 降低了普氏

菌、小类杆菌、巨单胞菌和梭状芽孢杆菌的相对丰度; 与菌

粉相似, 芦苇花色素苷通过促进短链脂肪酸, 如乙酸、丙酸

和丁酸的形成发挥类似于益生元的作用。ZARY-SIKORSKA

等[98]发现与富含胡萝卜素的橙色胡萝卜提取物相比, 富含花

青素的紫色胡萝卜提取物对雄性大鼠肠道菌群的影响更显著, 

该作用是通过提高盲肠中丙酸、丁酸和 β-葡萄糖醛酸酶的活

性实现的。OWOLABI 等[99]发现紫米花青素通过抑制 α-淀粉

酶而抑制淀粉消化, 为肠道益生菌群提供能量。 

4  结束语 

目前, 关于花青素抗氧化机制的理论研究已经取得了

较大的进展, 可能的机理包括减少活性氧积累和清除自由

基、激活酶抗氧化系统、减少 DNA 损伤、与金属离子发生

作用等。花青素以剂量、时间依赖的方式选择性地抗氧化, 

其抗氧化能力与其纯度和结构有关, 苷元、糖基、甲基和酰

化酸的类型、糖基化、甲基化和酰化的位置和程度对其抗氧

化能力均有影响, 符合构效关系。花青素优良的抗氧化能力

使其具有抗肿瘤、抗衰老、抑菌、调节糖类、脂肪代谢和调

节肠道菌群等多种功能, 并在体外和动物试验中得到较多

验证。然而, 花青素的功能活性在人体内的作用机制研究较

少且机理不明, 需要进一步深入研究。 

由于花青素具有水溶性强而脂溶性差、稳定性差、对

细胞膜的透过性较差等特性, 导致其生物利用度低, 临床

药效低于体外试验结果。采用结构修饰对其改性可以提高

花青素的稳定性, 制备微胶囊、纳米颗粒、脂质体等将其

包埋可以提高花青素生物利用度, 使其能够到达靶向位置, 

可以预测这将成为花青素的应用领域中新的研究热点。 
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