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植物成分与细胞色素 P450 相互作用的研究进展 
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摘  要：细胞色素 P450（CYP450）是体内参与药物代谢的重要酶系，其活性在受到诱导或抑制后将干扰药物的作用。植物

成分普遍存在于食物与药物中，与 CYP450 的相互作用将产生广泛影响。总结近年来植物成分与细胞色素 P450 的 7 个亚型

CYP1A2、CYP2A6、CYP2C9、CYP2C19、CYP2D6、CYP2E1、CYP3A4 相互作用的研究结果，为临床上合理用药提供        
参考。 
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Study on interaction between cytochrome P450 and phytochemicals 
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Abstract: Cytochrome P450 is a kind of important enzyme for the metabolism of drugs and could interfere the effects of drugs after 
the activity is inhibited or induced. The phytochemicals are widespread in food and drugs, and have a lot of chances to interact with 
drugs on cytochrome P450. This kind of interaction has wide-ranging impacts. Therefore, this article reviews the interaction between 
phytochemicals and seven major isoforms of cytochrome P450 (CYP1A2, CYP2A6, CYP2C9, CYP2C19, CYP2D6, CYP2E1, and 
CYP3A4) and provides the valuable information for the rational use of related medicines in clinic. 
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细胞色素 P450（CYP450）是体内参与药物代

谢的重要酶系，由于食物和植物来源的药物与日常

生活密切相关，植物成分对 CYP450 系统的影响将

对药物的作用产生广泛的影响，因此近年来关于

CYP450 与植物成分相互作用的研究越来越多[1]，

CYP450 最主要的 7 种亚型 CYP1A2、CYP2A6、
CYP2C9、CYP2C19、CYP2D6、CYP2E1 和 CYP3A4
的约占肝脏 CYP450 总量的 80%以上。据统计，目

前的上市药物中约有 90%以上是由这 7 种亚型代谢

的[2]，其活性在受到诱导或抑制后将干扰药物的作

用[3]，植物中存在着较多与 CYP450 与相互作用的成

分（表 1），是药物相互作用的重要来源。本文初步总

结了 CYP450 与植物成分相互作用的相关研究结果。 

1  与 CYP1A2 相互作用的植物成分 
CYP1A2 约占肝脏 CYP450 总量的 13%，由其

参与代谢的药物约占 CYP450 代谢药物总量的 4%。

CYP1A2 能催化芳胺类和杂环胺类化合物，参与咖

啡因（约 90%的咖啡因清除由该酶介导）、茶碱等

药物代谢，并且在十几种前致癌物的激活或灭活中

起到重要作用。 
黄酮类化合物中高良姜素和芹菜素对 CYP1A2

有强抑制作用，黄芩素[4]、山柰酚、异鼠李素和槲

皮素对 CYP1A2 有中等抑制作用，桑黄素、染料木

素、橙皮素和柚皮素对 CYP1A2 有较弱的抑制作

用[5]，葛根素在 0.1 mmol/L 时对 CYP1A2 有中等

抑制作用，且随葛根素浓度的增高，对 CYP1A2 的 
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表 1  与 CYP450 亚型存在中强程度相互作用的植物成分表 
Table 1  Phytochemicals in moderate and strong interactions with CYP450 isoforms 

CYP450 底物 抑制剂 诱导剂 

CYP1A2 大豆苷元、小檗碱、藁

本内酯、川陈皮素 
高良姜素、芹菜素、黄芩素、山柰酚、异鼠李素、

槲皮素、伪麻黄碱、葛根素、吴茱萸次碱、隐丹

参酮、大黄酸、半枝莲水提取物和乙醇提取物 

麻黄碱、三七总皂苷提取物、

丹参酮ⅡA、淫羊藿提取

物、桔梗水提液 
CYP2A6  紫杉醇  
CYP2C9 甘草次酸、藁本内酯 高良姜素、黄芩素、芹菜素、山柰酚、槲皮素和染

料木素、喜树碱、金雀花碱、小檗碱、齐墩果酸、

鬼臼毒素 

黄芩水提液和淫羊藿提取物

CYP2C19 丹参酮ⅡA 异鼠李素、吴茱萸次碱、喜树碱、齐墩果酸 丹参酮ⅡA 
CYP2D6 丹参酮ⅡA、小檗碱 葛根素、吴茱萸次碱、小檗碱、清开灵注射液和盐

酸川芎嗪注射液 
 

CYP2E1  高良姜素、黄芩素、芹菜素、山柰酚和槲皮素、 
山楂 

丹参酮ⅡA、藤黄酸、酸枣仁、

远志和桔梗的水提液、淫

羊藿提取物 
CYP3A4 藁本内酯、青蒿素和雷

公藤甲素、小檗碱 
柑桔素、大黄酸 
鬼臼毒素 

淫羊藿提取物和注射用益气

复脉 
 
抑制作用也增强[6]。生物碱类化合物中喜树碱是

CYP1A2 的弱抑制剂[7]，辣椒素和二氢辣椒素能够抑

制 CYP1A2 的活性[8]。蒽醌类化合物中隐丹参酮对

CYP1A2 有较强的抑制作用[9]，大黄酸为 CYP1A2
的中等抑制剂[7]。三萜类化合物齐墩果酸服用 7 d 后

对 CYP1A2 体内活性有弱抑制作用[10]。另外，具体

植物成分不明确的半枝莲水提取物和乙醇提取物[11]

对 CYP1A2 有中等强度抑制作用。 
对 CYP1A2 酶活性有诱导作用的有：生物碱类

化合物麻黄碱 [7]；蒽醌类化合物丹参酮ⅡA 在 7 
mg/(kg·d) 时对 CYP1A2 有弱的诱导作用，在 20、
60、80 mg/(kg·d) 时对 CYP1A2 有强诱导作用[13]；

萜类化合物莪术油对 CYP1A2 有弱的诱导作用[14]；

另外还有淫羊藿提取物[15]。 
CYP1A2 的底物有：挥发油成分藁本内酯[16]、生

物碱类化合物小檗碱[17]和黄酮类化合物川陈皮素[18]。 
2  与 CYP2A6 相互作用的植物成分 

CYP2A6 约占肝脏 CYP450 总量的 4%，由其参

与代谢的药物约占 CYP450 代谢药物总量的 2%。

CYP2A6 可催化香豆素的羟化反应，主要参与尼古

丁、氟烷等药物的代谢。 
研究发现对CYP2A6活性有抑制作用的植物成

分有 2个：呋喃香豆素类化合物 8-甲氧补骨脂素[19]、

木脂素类化合物鬼臼毒素[20]。 
3  与 CYP2C9 相互作用的植物成分 

CYP2C9 约占肝脏 CYP450 总量的 20%，其参与

代谢的药物约占 CYP450 代谢药物总量的 10%。

CYP2C9 参与许多不同药物的代谢，包括一些治疗指

数比较窄的药物，如华法林、甲苯磺丁脲和苯妥因等，

还参与一些前致癌物、前毒物和致突变剂的活化。 
目前研究发现对 CYP2C9 有抑制作用的植物成

分有：黄酮类化合物中高良姜素、黄芩素、芹菜素、

山柰酚、槲皮素和染料木素有中等抑制作用，异鼠

李素、桑黄素、橙皮素和柚皮素有较弱抑制作用[5]；

生物碱类化合物喜树碱、金雀花碱、小檗碱有中等

抑制作用[7]；三萜类化合物齐墩果酸有中等抑制作

用[9]；木脂素类化合物鬼臼毒素对 CYP2C9 有强抑

制作用[20]。另外，成分不明确的半枝莲水提取物和

乙醇提取物是 CYP2C9 的弱抑制剂[11]。 
对 CYP2C9 有诱导作用的是淫羊藿提取物[15]。 
CYP2C9 的底物有：挥发油成分藁本内酯[16]和

甘草次酸[21]。 
4  与 CYP2C19 相互作用的植物成分 

CYP2C19参与代谢的药物约占CYP450代谢药

物总量的 2%，参与氯吡格雷、奥美拉唑、美芬妥

英等药物的代谢，其活性存在显著的个体差异，表

现为遗传多样性，从而表现为血药的个体差异。 
黄酮类化合物中黄芩素、槲皮素、橙皮素和柚

皮素对 CYP2C19 有较弱的抑制作用[5]，异鼠李素对

CYP2C19 有中等抑制作用[7]。生物碱类化合物中喜

树碱对 CYP2C19 有中等抑制作用[7]，金雀花碱和盐

酸小檗碱对 CYP2C19 有较弱的抑制作用[10]。蒽醌类
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化合物大黄酸对 CYP2C19 有弱的抑制作用[7]。三萜

类化合物齐墩果酸对 CYP2C19 有中等抑制作用[7]。 
另外，蒽醌类化合物丹参酮ⅡA 在 60、80 

mg/(kg·d) 时对 CYP1A2 有弱的诱导作用[13]。 
CYP2C19 的底物有蒽醌类化合物丹参酮ⅡA

[22]。 
5  与 CYP2D6 相互作用的植物成分 

CYP2D6 约占肝脏 CYP450 总量的 2%，其参与

代谢的药物约占 CYP450 代谢药物总量的 30%。

CYP2D6 参与许多药物的氧化代谢，还参与某些环

境中毒性化合物的代谢。 
黄酮类化合物中槲皮素、黄芩苷[23]和柚皮素[7]

对 CYP2D6 有较弱的抑制作用，葛根素在 0.1 
mmol/L 时对 CYP2D6 有中等的抑制作用[6]，且随葛

根素浓度的增高，对 CYP2D6 活性的抑制作用也增

强。生物碱类化合物中盐酸小檗碱对 CYP2D6 有中

等抑制作用[7]。蒽醌类化合物大黄酸对 CYP2D6 有

较弱的抑制作用[7]。木脂素类化合物鬼臼毒素对

CYP2D6 有弱的抑制作用[20]。皂苷类化合物甲基原

薯蓣皂苷在 1～10 mol/L 时对 CYP2D6 无明显抑制

作用，在 100 mol/L 时对 CYP2D6 的活性有抑制趋

势[24]。另外，中药复方红花注射液对大鼠 CYP2D6
有弱的抑制作用[25]，清开灵注射液和盐酸川芎嗪注

射液对 CYP2D6 有中等抑制作用[23]。 
CYP2D6 参与生物碱类化合物小檗碱[17]和蒽醌

类化合物丹参酮ⅡA
[22]的代谢。 

6  与 CYP2E1 相互作用的植物成分 
CYP2E1 约占肝脏 CYP450 总量的 7%，其参与

代谢的药物约占 CYP450 代谢药物总量的 2%。

CYP2E1 能够代谢一些低分子有机化合物及药物，

如乙醇、蒽氟烷、氯唑沙宗、氟烷及烟草中的许多

成分，还能催化许多前致癌物和前毒物的活化过程。 
黄酮类化合物中高良姜素对 CYP2E1 有强抑制

作用，黄芩素、芹菜素、山柰酚和槲皮素对 CYP2E1
有中等抑制作用[5]。生物碱类化合物中伪麻黄碱[12]

对 CYP2E1 有弱的抑制作用。木脂素类化合物鬼臼

毒素对 CYP2E1 有弱的抑制作用[20]，三萜类化合物

齐墩果酸服用 7 d 后对 CYP2E1 体内活性有轻微抑

制作用[10]。山楂提取物高剂量和低剂量均能不同程

度的抑制 CYP2E1 的活性[26]。 
对 CYP2E1 有诱导作用的有：蒽醌类化合物丹

参酮ⅡA在 7 mg/(kg·d) 时对 CYP2E1 有中等的诱导

作用，在 20、60、80 mg/(kg·d) 时对 CYP1A2 有强诱导

作用[9]。藤黄酸对 CYP1E2 有诱导作用[27]。另外，

植物成分不确切的淫羊藿提取物[15]、高剂量的五味

子水提物及醇提物[28]能诱导 CYP1E2 的活性。 
7  与 CYP3A4 相互作用的植物成分 

CYP3A4 占肝脏 CYP450 总量的 30%～40%，

是 CYP 酶系中最重要的亚型，其参与代谢的药物约

占 CYP450 代谢药物总量的 50%。CYP3A4 参与许

多外源性化合物的代谢，还参与活化部分前致癌物。 
黄酮类化合物中黄芩素、槲皮素、染料木素和

柚皮素对 CYP3A4 有弱抑制作用 [5]，柑桔素对

CYP3A4 有弱的抑制作用[29]。蒽醌类化合物大黄酸

对 CYP3A4 有中等抑制作用[9]。呋喃香豆素类对

CYP3A4 有抑制作用[30-32]。木脂素类化合物鬼臼

毒素对 CYP3A4 有强抑制作用[20]。另外，半枝莲水

提取物和乙醇提取物是 CYP3A4 的弱抑制剂[11]。 
对 CYP3A4 有诱导作用的有：淫羊藿提取物[15]。 
CYP3A4 参与挥发油成分藁本内酯[16]和生物碱

类化合物小檗碱[17]的代谢。 
8  结语 

目前已经认识的植物成分与 CYP450 相互作用

结果，一方面可以为临床上合理使用相关中西药物提

供有力的指导依据，另一方面也为认识中药作用提

供新的视角，中药含有的复杂成分不可避免存在基

于 CYP450 的相互作用，这种相互作用可能也是中

药配伍合理性的重要因素之一，因此，阐明植物成

分与 CYP450 相互作用具有重要意义。 
植物成分种类繁多，含量千差万别，在人类的

食物与药物中广泛存在，目前的研究只涉及了一小

部分的植物成分。另外，CYP450 酶是一个超大的

家族，包含丰富的亚族，植物成分与 CYP450 之间

的相互作用是一个非常复杂过程，目前的结果与比

较系统阐明植物成分参与相互作用的规律还有相当

长的距离，还需要更加广泛而深入的研究。 
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