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摘　要：橙皮苷是一种广泛存在于柑橘属水果中的天然黄酮类化合物，具有抗氧化、抗炎、抑菌和抗癌等多种生物

活性。已有研究表明，橙皮苷因其水溶性和吸收性较差，导致生物利用度较低，因此国内外学者聚焦于橙皮苷进

行物理、化学和生物改性，以增加其溶解性及生物利用度。本文对橙皮苷的生物学活性、改性技术以及改性衍生

物的相关内容进行综述，为橙皮苷的高效利用提供理论支撑。
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Abstract：Hesperidin,  a  natural  flavanone,  predominantly  existed  in  citrus  fruit,  has  many  biological  functions,  such  as
antioxidant,  anti-inflammatory, bacteriostasis and anti-cancer.  Current research suggests that hesperidin possesses a lower
bioavailability  due  to  its  poor  water  solubility  and  absorption.  Therefore,  more  and  more  attention  from  domestic  and
foreign scholars has been focused on physical, chemical and biological modification of hesperidin to increase its solubility
and bioavailability. In this paper, the biological activity, modification technology and modification derivatives of hesperidin
are reviewed to provide theoretical support for the efficient utilization of hesperidin.
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黄酮类化合物是一类具有 2-苯基色原酮结构的

化合物，在柑橘类水果中含量丰富。黄酮类化合物的

结构特殊，多种羟基、多甲氧基和糖苷的存在使其具

有广泛的生物活性。柑橘类黄酮（如橙皮苷、柚皮

苷）已被证明具有多项生理活性，包括抗氧化，抗炎，

神经保护，抗癌和抗肥胖活性等[1]。柑橘类黄酮根据

结构可分为黄酮、黄烷酮、黄酮醇、黄烷醇和花青素

（仅在血橙中发现），其中黄烷酮的含量最丰富[2]，橙

皮苷属于典型的黄烷酮，广泛存在于橘子、橙子和柠

檬等柑橘类水果中。我国橙子产量较大，主要以鲜食

为主，少部分加工为罐头和果汁等商品。橙皮为橙子

加工的副产物，每年大约会产生 1000 多万吨橙皮。

其中，90% 橙皮被废弃，造成环境污染和资源浪费。

橙皮苷在橙皮中的含量最高，极具提取和利用价值[3]。

然而，橙皮苷因水溶性和吸收性较差，导致生物利用

度较低，因此对其进行结构修饰，将其转化为相应苷

元、低糖苷或其他产物可增加其利用价值[4]。迄今为

止，化学法和生物法被广泛应用于橙皮苷的修饰和改

性，两者可明显提高其生物利用度。
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状和橙皮苷的改性技术、橙皮苷的改性衍生物进行

阐述，并比较不同技术的优劣势，以期为橙皮苷的高

效利用及工业化发展提供参考依据。 

1　橙皮苷的简介 

1.1　橙皮苷的理化性质

橙皮苷（Hesperidin）由橙皮素与一分子芸香糖组

合而成，属二氢黄酮类衍生物，其母核为 2-苯基色原

酮类化合物，C7 位连接芸香糖，分子式为 C28H34O15，

密度为 1.65 g/cm3，相对分子质量为 610.57[5]，结构

式见图 1。橙皮苷分子中的酚羟基与 Fe3+配合可抑

制自由基引发剂的产生，具有一定的抗氧化能力，

C4=O 和 C5-OH 较高的电荷密度，成为橙皮苷有效

发挥抗菌能力的关键[6]。
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图 1    橙皮苷的化学结构式
Fig.1    Chemical structure of hesperidin

 

橙皮苷在固体条件下呈白色或淡黄色，常温下

极难溶于水，几乎不溶于丙酮、苯及氯仿，但微溶于

甲醇或热冰醋酸，易溶于二甲基甲酰胺、吡啶及稀碱

溶液[7]。 

1.2　橙皮苷的功能活性 

1.2.1   抗氧化作用　适量的自由基是人体防御系统

的重要组成部分，自由基过多或清除过慢时，它会通

过攻击生命大分子物质及各种细胞器，造成机体在分

子、细胞及组织器官水平的各种损伤，从而加速机体

的老化[8]。有研究发现，在体外实验中橙皮苷能够清

除羟基自由基、单线态氧和氮氧化物等物质，以防

止自由基带来的损伤，橙皮苷的抗氧化活性在 20~
140 mg/mL 范围内，随浓度的增加而增加[9]。另外，

橙皮苷也可通过螯合金属离子来降低自由基引发剂

的产生和清除自由基[10−11]。王晶[12] 对柑橘各部分进

行的总抗氧化活性评定表明，果皮的抗氧化能力最

强，而橙皮苷是果皮中最主要的化合物。在此之前，

曾有人发现橙皮苷的抗氧化活性机制不仅局限于其

清除自由基的活性，还可通过 ERK/Nrf2 信号通路增

强抗氧化细胞的防御能力[13]。Cao 等[14] 发现了橙皮

苷能与壳聚糖（Chitooligosaccharide，COS）相互作用

形成皮苷复合物（Hesp-COS），该复合物表现出较好

的水溶性和更强的抗氧化性。 

1.2.2   抗炎作用　炎症是免疫系统对一些有害物质

造成的机体损伤的自然防御过程，是组织恢复稳态和

功能的初始反应。有研究表明，橙皮苷可通过调节机

体的免疫系统，即上调机体功能失调的 T 淋巴细胞，

下调人体内活化过度的巨噬细胞，达到抵抗炎症的作

用[15]。Tejada 等[16] 借助细胞模型和动物模型以及少

量临床试验检测了橙皮苷的抗炎作用，结果表明橙皮

苷能够显著降低炎症介质，如细胞因子、酶和粘附分

子，其抗炎作用的分子基础似乎是通过信号通路，特

别是核因子 κβ 通路介导的。然而，橙皮苷的作用机

制尚不清楚，需要更深入的研究来阐明其分子抑制

机制。 

1.2.3   抗菌作用　抗菌作用是橙皮苷又一重要生理

功能。抗菌机制研究中发现，橙皮苷可能通过改变细

菌的细胞膜通透性，使得细胞内的蛋白质和核酸大分

子物质穿过细胞膜泄漏到细胞外，从而影响细菌生

长，达到抑菌效果[17]。研究表明，橙皮苷可有效抑制

金黄色葡萄球菌、大肠埃希菌、铜绿假单胞菌和枯草

芽孢杆菌的生长，它对这 4 种菌的最小抑菌浓度（MIC）

和最小杀菌浓度（MBC）分别是 0.05 和 0.2 mg/mL[17]。

另外，橙皮苷的抑菌活性和抗炎活性对于治疗痤疮有

明显效果，刘光荣等[18] 利用纸片扩散法检测橙皮苷

对痤疮丙酸杆菌的影响，结果表明橙皮苷总量为

5 nmol/disc 时能够形成抑菌圈，抑菌圈直径为（13±
0.4） mm，最低抑菌浓度（MIC）为 4 μmol/L，因此橙

皮苷有望开发成为抗痤疮化妆品添加剂。 

1.2.4   抗癌作用　橙皮苷的抗癌机制并非直接杀死

肿瘤细胞，而是借助于抗氧化、保护基因、抗炎和诱

导肿瘤细胞的凋亡等途径实现[19]。有研究表明，橙皮

苷可与相关蛋白相互作用，如蛋白激酶 B（PKB）（Akt）、
Fyn、MEK1、JAK1-STAT3（JAK 激酶–信号转导与

转录激活因子 3），抑制癌细胞的恶性转化，抑制有丝

分裂作用的靶向细胞周期素依赖性激酶 1（CDK1）在
癌细胞中的表达[20]。橙皮苷对人肝癌细胞（HepG2）
的增殖具有浓度依赖的抑制作用，当样品质量浓度≥

150 mg/L 时，抑制效果明显增强[21]。近年来，癌中之

王—乳腺癌的发病率逐年升高，有相关研究表明，橙

皮苷对乳腺癌干细胞（Breast cancer stem cells，BCSCs）
有一定的抑制作用，综合生物信息学进行的细胞毒性

测试、乳腺球形成分析、集落形成实验、细胞周期分

析、凋亡检测和定量实时逆转录酶-PCR 六项体外实

验表明，橙皮苷可抑制细胞增殖、乳腺球形成、集落

形成以及在 MCF-7 3D 细胞上的迁移，并诱导 MCF-
7 细胞 G0/G1 周期阻滞和凋亡[22]。同时，橙皮苷治

疗降低了乳腺球中 p21 的 mRNA 水平，但增加了周

期蛋白 D1 和 p53 的 mRNA 水平，因此橙皮苷能抑

制 BCSCs 的增殖。但是，橙皮苷抗癌作用仍需进一

步的分子机制研究，并开发橙皮苷作为 BCSCs 靶向

药物。 

1.2.5   对心血管系统的作用　橙皮苷是一种新的维

生素并被命名为维生素 P，主要功能为保护血管，降

低毛细血管通透性，提高坏血病患者的生存率。此

外，它还具备强心、降脂、抗血栓、抗血小板凝聚、增

强毛细血管韧性等多种生理功能[23]。李晓霞等[24] 通

过建立高果糖加高脂饲料饮食诱导的的非酒精性脂
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肪肝病（NAFLD）模型发现，橙皮苷可明显降低高果糖

+高脂饮食诱导的 NAFLD 小鼠肝脏组织中 SREBP-1c
表达，同时升高 PPARα 表达，进而调节血脂，保护肝脏。 

1.3　橙皮苷应用的局限性

橙皮苷是由两个苯环通过中央三碳链相互连接

而成的一种化合物，具有 C3-C6-C3 结构，水溶性较

差，导致生物利用度较低。橙皮苷以芸香糖苷的形式

存在，这种糖苷结构会降低橙皮苷的溶解性，使它们

不易透过生物膜而被肠道吸收利用。有研究表明，橙

皮苷在小肠内经过脱糖基化后，水溶性和稳定性会发

生改变，并得到较好的吸收和利用[25]。所以，只有通

过一定的技术手段对橙皮苷结构进行修饰才可提高

其生物利用度，从而最大限度地发挥橙皮苷的作用。 

2　橙皮苷的改性技术
橙皮苷的产业化及高效利用的瓶颈在于其低水

溶性和低生物利用度。因此，基于橙皮苷改性以增加

其水溶性和生物利用度的课题已吸引越来越多学者

的关注。迄今为止，橙皮苷改性的方法主要有两种：

一是化学法；二是生物转化法（包括酶法和微生物发

酵法）。化学法水解橙皮苷的成本较高、试剂损耗和

环境污染严重；而生物转化法凭借其反应效率高、特

异性强和反应条件温和等优势在一定程度上取代了

化学法[4]。生物转化与化学转化相比，前者无论在转

化速度还是转化质量等方面均表现出了明显的优势，

被广泛应用于天然药物成分的合成转化和代谢机理

研究[4]；与酶法相比，微生物发酵法成本低、工艺简

单，获得高活力酶的可能性更大。近年来，微生物发

酵法因其易于培养、菌种资源丰富、产生的酶系强大

等特点，在生物转化领域备受关注。 

2.1　化学改性技术 

2.1.1   橙皮苷的酸水解反应　橙皮苷的酸水解反应

是指对橙皮苷进行脱糖基处理，即通过化学反应去掉

一分子或两分子糖以增加其溶解度。

Grohmann 等[26] 将橙皮苷在稀硫酸的催化下高

温（140 ℃）部分水解制备橙皮素单葡萄糖苷（Hesper-
itin-7-O-glucoside，HMG），并通过无水丙酮和低浓度

乙醇水溶液萃取分离橙皮素和 HMG。结果表明，橙

皮苷去除一分子鼠李糖后形成的 HMG，其水溶性是

橙皮苷的 50 倍；而去除整个糖苷结构形成的橙皮

素，其水溶性也明显高于橙皮苷。马丽萍[27] 不仅研

究了橙皮苷的水解工艺，对目标产物的分离纯化方法

也做了新的尝试，在反应温度为 75 ℃，体积分数为

1% 和 5% 的酸性条件下反应 2 h 后分别得到 HMG
和橙皮素，这两种化合物先经化学萃取法初步分离，

然后经硅胶柱色谱分离纯化，二者的纯度均可达到 95%
以上。 

2.1.2   橙皮苷的甲基化反应　将橙皮苷加到氢氧化

钠溶液中，再加入甲基化试剂进行甲基化反应，从而

制得甲基化橙皮苷。甲基化之后的橙皮苷水溶性明

显增加，可改善毛细血管内壁的通透性和完整性，通

常与维生素 C 联合使用以增强其作用，此外，它还具

备抗酪氨酸酶，吸收 UV-A、UV-B 和 SOD 的作用,
从而达到皮肤美白的效用[28]。甲基橙皮苷的主要来

源就是通过橙皮苷甲基化的方法进行制备，即采用硫

酸二甲酯合成法、碳酸二甲酯合成法及三氟甲磺酸

甲酯合成法这三种化学合成法和植物提取法达到此

目的[29]。 

2.1.3   橙皮苷的磺化反应　橙皮苷的磺化反应本质

上就是其苯环结构与浓硫酸之间发生的亲电取代反

应，陈平等[30] 先将一定量的饱和 NaCl 溶液加至橙皮

苷和浓硫酸的反应体系中，然后用饱和 HCl 溶液洗

脱沉淀至中性。结果显示，橙皮苷磺化产物为 5 种

橙皮苷磺化钠的混合物，磺化反应提高了其水溶性，

但对磺化橙皮苷的其他功能未作评价。磺化后的橙

皮苷被广泛应用于畜禽生产中，相关研究表明，以浓

硫酸作为磺化试剂，在 30 ℃ 的反应温度下，1 g 橙皮

苷中加入 6 mL 浓硫酸，搅拌浸提 2 h，产品收率可

达 72%[31]。 

2.1.4   橙皮苷与金属离子的络合反应　近年来，越来

越多的学者发现将中药中的有效成分（微量元素和化

学成分）形成配合物，可显著提高有效成分的综合利

用率，与此同时，产生的配合物或将表现出新的生物

活性[6]。

橙皮苷化学性质活泼，与 Cu2+、Fe3+和 Al3+等多

种金属离子均可发生络合反应，形成较稳定的有色金

属络合物，大大提高了其水溶性和生理活性[32]。橙皮

苷和钒离子进行配位反应之后合成了橙皮苷-钒配合

物（配位比 1:1），结果表明配位作用并没有提高橙皮

苷的抗氧化能力，而且两者还具有相似的固溶能力和

类黄酮抗氧化能力，但在两个肿瘤细胞系（大鼠骨肉

瘤 UMR106 和人结肠腺癌 Caco-2）上进行的试验发

现，配合物能增强游离配体的抗肿瘤细胞增殖作用，

并且该效应与细胞凋亡的形态学改变相关[33]。

橙皮苷经过酸水解反应、甲基化反应、磺化反应

以及与金属离子的络合反应后，生物活性发生了不同

程度的改变。 

2.2　酶改性技术

通过特定的酶作用于底物橙皮苷，使橙皮苷分

子脱掉糖或增加糖的方法称为橙皮苷的酶法改性。

酶法改性提高生物利用率的方法有两种：一种是通过

糖苷酶水解橙皮苷得到它的单糖苷和苷元（脱糖基

化）；另一种是通过葡聚糖转移酶将橙皮苷转化为葡

萄糖橙皮苷（糖基化）[34]。橙皮苷经酶法改性之后，水

溶性和稳定性均有所提高，但糖基化作用还会使其抗

氧化能力和疏水性等出现不同程度的下降[35]。Xiao
等[36] 开展的有关膳食黄酮糖基化降低血浆蛋白亲和

力的研究表明，吡喃葡萄糖基化产物 （如大豆苷和燃

料木苷）与牛血清白蛋白（BSA）的亲和力下降 5~10
倍，而鼠李糖糖基化产物（如栎素）与 BSA的亲和力
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下降 5600 倍。与 BSA 结合的亲和力越高，黄酮类

化合物的抗氧化活性越高。与此同时，糖基化也降低

了类黄酮的疏水性，疏水性相互作用可能在类黄酮与

蛋白质的结合中发挥重要作用。 

2.2.1   橙皮苷酶和柚皮苷酶　橙皮苷酶是一种糖苷

酶，它主要是由黑曲霉（Aspergillus niger）产生。橙

皮苷酶是一种含有两种酶活性的酶制剂，一种是 α-
L-鼠李糖苷酶（EC 3.2.1.40），它将橙皮苷分解成鼠李

糖和 HMG；一种是 β-D-葡萄糖苷酶（EC 3.2.1.21），
将橙皮苷分解成鼠李糖、葡萄糖和橙皮素。橙皮苷

经酶解之后得到两个重要产物，即 HMG 和橙皮素，

酶的作用位点为 α-L-鼠李糖苷键和 β-D-葡萄糖苷

键[34]。有关橙皮苷酶选择性水解芦丁生成异槲皮苷

的研究表明，在 pH7.0 的条件下，α-L-鼠李糖苷酶可

保持较高活力，β-D-葡萄糖苷酶则发生失活[37]。另

外，有研究表明，甘氨酸-氢氧化钠（pH9.0）（10:90，v/v）
和三乙酸甘油酯（1:1，v/v）组成的新型双相体系可改

变橙皮苷酶的三维结构，可增强橙皮苷酶催化的

HMG 的合成[38]。

柚皮苷酶是一种水解酶，具有 α-L-鼠李糖苷酶

和 β-D-葡萄糖苷酶的活性。一般来说，细菌柚皮酶

在中性或碱性环境中活性最佳，也更适合柚皮苷、橙

皮苷和芦丁等黄酮类化合物的转化[39]，因此，后续可

进行较为深入的研究。郑美瑜等[40] 研究柚皮苷酶的

酶解作用时发现，用一定量的柚皮苷酶处理橙皮苷，

初期酶解速度很快，但一个小时之内该反应就达到了

平衡，继续酶解只会使反应向逆反应方向进行，生成

橙皮苷，弱化了酶解作用。

橙皮苷酶和柚皮苷酶对两种黄酮（橙皮苷和柚皮

苷）结构中的糖苷键具有较好的酶解作用，特别是柚

皮苷酶，除了可以酶解柚皮苷外，还可快速酶解橙

皮苷。 

2.2.2   糖转移酶　糖转移酶的作用就是在橙皮苷母

体或糖基部分添加一个或多个糖基以达到修饰的目

的。以糊精为底物，在 1000 IU/g 的葡萄糖基转移酶

的作用下反应 24 h 后得到纯度为 92.3% 的葡萄糖

基橙皮苷，改性得到的葡萄糖基橙皮苷的水溶性和稳

定性均有明显提高[41]。有研究表明，在碱性条件下，

环麦芽糊精葡聚糖转移酶使橙皮苷接上一分子的葡

萄糖之后得到“α-G 橙皮苷 H”[42]。随后，又有人采

用糖苷转移酶在橙皮苷上连接多个分子葡萄糖，制

备 α-糖基橙皮苷[43]。

酶法改性是橙皮苷通过完成脱糖基化或糖基化

反应实现的，脱糖基化反应可明显改善橙皮苷的生物

活性，而糖基化反应则削弱了其抗氧化能力等某些生

物活性[35]。 

2.3　微生物发酵技术

微生物进行自身生长繁殖等生理活动会产生丰

富而强大的酶系，这些生物酶正是微生物发酵过程中

造成苷类化合物发生结构改变的物质基础，其中通过

合适的酶催化反应苷类物质分解形成新成分的技术，

就是近年来研究较热的微生物发酵技术[44−45]。目前

有关微生物发酵转化橙皮苷的研究报道并不多，大多

是一些曲霉属和青霉属等类别的真菌[46]。微生物发

酵技术的核心问题是高产菌株的获得，一旦筛选出合

适的菌株，它们在适宜的生长环境下便可快速大量繁

殖，并产生功能强大的酶系，从而获得多种代谢产物，

微生物为橙皮苷的发展提供了新的机遇。 

2.3.1   曲霉属（Aspergillus）　黑曲霉（Aspergillus
niger）是曲霉属真菌的一个常见种，是广泛分布于粮

食、植物性产品和土壤中的丝状子囊真菌，可生产淀

粉酶、纤维素酶和果胶酶等多种酶，丰富的酶系及高

度的安全性使其在发酵工业生产中得到广泛应用，并

一度成为重要的发酵工业菌种[47−49]。黑曲霉 WP124
（Aspergillus niger WP124）摇瓶发酵培养 72 h 后，产

生橙皮苷酶的酶活能够达到 1398 U/mL，该结果表

明了该菌株发酵过程具有较好的工业化应用的前

景[50]。斋藤曲霉（Aspergillus saitoi）可通过固体发酵

的方式将橙皮苷转化为 HMG 和苷元，同时还产生了

一些低分子量的化合物（鼠李糖、葡萄糖），这些发酵

产物可用于开发医药和食品领域的高价值生物活性

化合物[51]。从韩国传统大豆发酵产品中分离得到的

酱油曲霉（Aspergillus sojae）具有较强的柚皮苷酶活

性（α-L-鼠李糖苷酶活性在 pH6.0 时最优）[52−53]，该酶

作用于橙皮苷之后得到了溶解度较高的 HMG，它能

够体外抑制人肠道麦芽糖酶、HMG-CoA 还原酶和

幽门螺杆菌的生长，被认为是一种生物利用度更高、

溶解度更高的功能性黄酮[54]。 

2.3.2   雪腐镰刀菌（Fusarium nivale）　雪腐镰刀菌

（Fusarium nivale）是一种减毒、弱毒或低致病性的微

生物菌种，基本对人体不致病。除曲霉属外，国内报

道较多的有关发酵橙皮苷的微生物就是雪腐镰刀菌，

它在 25 ℃ 左右生长，气生菌丝毡状，白色到淡桔黄

色，培养基底面无色到淡桔黄色。雪腐镰刀菌产生橙

皮苷酶的周期短，不易形成菌丝球，更利于产酶。李

小莉[55] 采用发酵-酶解-提取耦合的方法转化橙皮苷

制备 HMG，解决了 HMG 得率较低的问题。随后，

有人探究了补料分批发酵工艺对雪腐镰刀菌产生橙

皮苷酶的影响，为提高 HMG 得率提供又一途径[56]。

综上所述，橙皮苷在微生物发酵（黑曲霉、酱油

曲霉和雪腐镰刀菌等）产生的强大酶系的催化作用下

可被分解形成生物活性较高的新成分，该酶决定了橙

皮苷是否能被微生物成功改性。微生物发酵技术已

被广泛应用到橙皮苷的改性中，但大多数国内外学者

对橙皮苷的发酵研究仅围绕单一微生物转化橙皮苷

展开，目前还未有人探究过不同微生物共同发酵橙皮

苷的效果，而菌种类型的组合、不同菌种的比例以及

发酵工艺的选择等因素均会造成不同的发酵结果。

基于前人已经完成的有关单一菌种发酵橙皮苷的研

究报道，设计不同菌种共同发酵橙皮苷的工艺流程，
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然后比较单一菌种与混合菌种分别对橙皮苷发酵效

果的影响，或许能够为生物法改性橙皮苷提供更多的

选择。此外，改性之后的橙皮苷，其生物活性表现力

更强，适用范围更广。 

3　橙皮苷的改性衍生物
利用各种技术手段对橙皮苷结构进行修饰后得

到的一类化合物，称为橙皮苷的改性衍生物。化学法

改性橙皮苷可以得到多种衍生物，例如：HMG、橙皮

素等；酶法改性主要是橙皮苷在不同酶类的作用下通

过脱糖或加糖的方式提高了水溶性，脱掉糖基之后形

成的 HMG、橙皮素，其生物活性有所提高，但增加糖

基后形成的 α-G 橙皮苷 H 和 α-糖基橙皮苷，它们的

某些生物活性（如抗氧化能力、疏水性）会出现不同

程度的下降；而微生物法发酵橙皮苷则是直接通过脱

糖途径获取 HMG 和橙皮素这两种重要的化合物。

总之，这些化合物相较于橙皮苷而言，水溶性和稳定

性均得到明显改善。下面将重点阐述三种改性方法

均可得到的 HMG 和橙皮素。 

3.1　橙皮素单葡萄糖苷 

3.1.1   橙皮素单葡萄糖苷的物化性质　橙皮素单葡

萄糖苷（Hesperitin-7-O-glucoside，HMG）是一种典型

的黄酮类单葡萄糖苷，分子式 C22H24O11，相对分子

质量为 464.42，化学结构与橙皮苷相似，其结构式见

图 2。作为橙皮苷去除鼠李糖分子的产物，HMG 的

水溶性得到较大改善。
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图 2    橙皮素单葡萄糖苷的化学结构式
Fig.2    Chemical structure of hesperetin-7-O-glucoside

  

3.1.2   橙皮素单葡萄糖苷的应用研究　HMG 和橙

皮苷均具有抗氧化、抗菌消炎和抗癌等作用。但由

于 HMG 的水溶性更好（几乎是橙皮苷的 50 倍），因

此，它的药理作用相对更加突出，可利用度比橙皮苷

高。对橙皮苷和 HMG 的胃肠道吸收进行比较研究，

发现 HMG 的生物利用度比橙皮苷高 3 倍[57]。HMG
在体外可以抑制人肠道的麦芽糖酶和胆固醇合成的

关键酶，抑制幽门螺杆菌的生长，减少十二指肠溃

疡、胃癌等一些胃病的发生[58]。HMG 还是多种新型

甜味剂的前体物质，由 HMG 生成的一些甜味剂，具

有高甜度、低热值、无毒无害等特点，可广泛应用于

医药和日化工业等，同时，它还具有较强的抗感冒病

毒的活性和抗氧化性[56]。Wan 等[59] 还深入探究了

HMG 与金属离子的配位反应，发现采用离子交换柱

法合成的橙皮素单糖苷-铜（Ⅱ）配合物（HMG-Cu（Ⅱ）

配合物）（配位比 1:2），进一步提高了 HMG 的生物

活性。 

3.2　橙皮素 

3.2.1   橙皮素的物化性质　橙皮素是橙皮苷的苷元，

结构中含有酮羰基、醚基、甲氧基以及多个酚羟基，

其分子式 C16H14O6，相对分子质量 302.279，结构式

见图 3。橙皮素在固体状态下呈淡黄色针状结晶或

粉末，易溶于乙醇，溶于稀碱溶液，部分溶于乙醚，微

溶于水、氯仿和苯。
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图 3    橙皮素的化学结构式
Fig.3    Chemical structure of hesperetin

  

3.2.2   橙皮素的应用研究　以往研究表明，橙皮苷、

橙皮素和 HMG 由于糖的组成、吸收部位和代谢的

不同而具有很大的生物利用度差异。橙皮素作为一

种无糖基化合物，其药理及生物活性较高，具有降低

胆固醇、改善糖尿病肾病、治疗痤疮、保护神经等多

种生物功能，并可通过下调 mi R-182-5p 表达而抑制

口腔鳞癌细胞增殖、迁移、侵袭、EMT 和分泌 IL-6、
IL-8，为橙皮素治疗口腔鳞癌的临床应用提供了理论

资料，为研究橙皮素抗肿瘤分子机制奠定了基础[60]。

此外，橙皮素还是一种重要的食品级黄酮，其水溶性

高于橙皮苷，在食品、医药和化妆品的应用更加广

泛，而且随着橙皮素药效学研究的不断深入，发现其

对心血管疾病有着更好的预防和治疗的作用。 

4　结语与展望
本文主要讲述了橙皮苷的生物学活性、橙皮苷

的改性技术及其衍生物。橙皮苷具有抗氧化、抗炎、

抑菌以及抗癌等生物学活性，但因其水溶性和吸收性

较差，只有通过一定的技术手段对橙皮苷结构进行修

饰，才可提高其生物利用度。化学法工艺复杂、污染

环境和资源浪费等现象严重，酶法带来的成本较高，

唯有微生物发酵法以其低成本、绿色环保等优势吸

引了众多学者的关注。未来将致力于探索微生物转

化技术，选育高效的菌种，保持稳定的转化体系，寻找

最佳的产物分离手段，推动微生物发酵转化苷类物质

的技术走向工业化进程。
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