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川陈皮素对神经系统疾病的潜在治疗作用及临床前药动学研究进展  
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摘  要：随着天然药物化学不断地发展，植物中具有良好活性的天然产物逐渐受到广泛关注。川陈皮素是一种天然的多甲氧

基黄酮类成分，主要存在于芸香科柑橘属植物中，具有抗炎、抗氧化、抗凋亡等生物活性。近年来，神经系统疾病发生率逐

年增高，川陈皮素在阿尔茨海默病、缺血性脑卒中、神经毒性、多发性硬化、抑郁症等神经系统疾病中具有潜在的治疗作用。

通过查阅文献，总结近年来国内外川陈皮素的研究，对川陈皮素治疗神经系统疾病的作用机制及其药动学研究进行归纳总

结，为临床用药与新药研发提供理论参考依据。 
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Research progress on potential therapeutic effects of nobiletin on neurological 

disorders and its preclinical pharmacokinetics 
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Abstract: With the continuous development of natural medicinal chemistry, natural products with promising bioactivities derived from 

plants have garnered increasing attention. Nobiletin, a naturally occurring polymethoxy flavonoid primarily found in Citrus plants of 

the Rutaceae family, exhibits various biological activities such as anti-inflammatory, antioxidant, and anti-apoptotic effects. In recent 

years, the incidence of neurological disorders has been rising, and nobiletin has shown potential therapeutic effects in neurological 

disorders including Alzheimer’s disease, ischemic stroke, neurotoxicity, multiple sclerosis, and depression. By reviewing relevant 

literature, summarizing recent domestic and international research on nobiletin, outlining its mechanisms of action in the treatment of 

neurological diseases and its pharmacokinetic properties, aiming to provide a theoretical foundation for clinical application and new 

drug development. 
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川陈皮素为一种天然黄酮类化合物，主要存在

于芸香科植物橘 Citrus reticulata Blanco、酸橙 C. 

aurantium L、甜橙 C. sinensis Osbeck、佛手 C. medica 

Fingered等药材中[1]。近年来对于川陈皮素来源的研

究大多集中于陈皮、枳壳及青皮中，其中川陈皮素的

质量分数分别为 1.048%、0.844%、0.090%[2]。此外，
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川陈皮素还可通过化学路线合成，但其工艺尚不成

熟，原料来源有限，通过化学合成途径制备川陈皮素

具有一定的局限性，并不适用于工业生产[3]。 

川陈皮素是一种天然多甲氧基黄酮类化合物，

化学式为 C21H22O8，有多个甲氧基，具有平面结构，

有强烈生物活性。研究表明，川陈皮素具有抑制细
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胞凋亡、抑制神经炎症、改善线粒体功能、减少氧

化应激等生物活性，广泛用于神经系统疾病[4]。近

年来对于川陈皮素进行了大量的研究，但缺乏系统

性的归纳和整理，本文通过从川陈皮素对神经系统

疾病的潜在治疗作用和其临床前药动学究方面对

川陈皮素的研究进展进行综述，为天然产物川陈皮

素的进一步开发研究提供参考。 

1  川陈皮素治疗神经系统疾病的研究 

由于其分子特性，川陈皮素在血脑屏障中具有

较高的脂溶性和通透性，有利于中枢神经系统疾病

的治疗[5]。近年研究发现，川陈皮素具有预防和治

疗神经系统疾病的潜力，涉及阿尔茨海默病

（（Alzheimer’s disease，AD）、缺血性脑卒中、神经毒

性、多发性硬化、抑郁症等。 

1.1  AD 

AD 临床主要表现为记忆力下降，并伴有语言

障碍、定向障碍、运动障碍等表现。AD 发病机制

复杂，其中淀粉样蛋白沉淀被认为是 AD发病的重

要原因[6]。川陈皮素可以通过多途径抑制脑淀粉样

变、减轻脑细胞损伤达到防治 AD的目的。 

1.1.1  抑制 β-淀粉样蛋白（amyloid β-protein，Aβ）

产生和损伤  细胞外 Aβ 斑块是 AD 的一个主要病

理特征，氧化应激、慢性炎症和能量代谢失衡均会

加重 Aβ 的形成和沉积引发异常的细胞凋亡级联反

应，导致神经元损失，引起 AD[7]。研究表明，川陈

皮素可通过调节 Toll样受体 4（Toll-like receptor 4，

TLR4）/核因子-κB（nuclear factor-κB，NF-κB）/核

因子 E2相关因子 2（nuclear factor E2 related factor 

2，Nrf2）信号通路降低丙二醛和活性氧水平，上调

SOD活性，减轻氧化应激，抑制 Aβ沉淀[8]。此外，

川陈皮素可降低 AD 小鼠白细胞介素 -1β

（interleukin-1β，IL-1β）、肿瘤坏死因子-α（tumor 

necrosis factor-α，TNF-α）、一氧化氮和前列腺素 E2

（prostaglandin E2，PGE2），减轻炎症反应，抑制 Aβ

产生及损伤[9]。昼夜节律紊乱会导致脑组织中Aβ和

微管相关蛋白（microtubule-associated protein tau，

Tau）浓度波动[10]。川陈皮素可调节与 AD相关的节

律基因的表达，包括淀粉样蛋白前体蛋白（amyloid 

precursor protein，APP）基因、β-分泌酶 1（β-site APP 

cleaving enzyme 1，Bace1）基因和载脂蛋白 E

（apolipoprotein E，ApoE）基因等，减少 Aβ的沉积

及脑损伤[11]。对于Aβ引起的细胞凋亡，川陈皮素可

上调Aβ处理小鼠皮层和海马中 B淋巴细胞瘤-2（B-

cell lymphoma-2，Bcl-2）表达，下调 Bcl-2相关 X蛋

白（Bcl-2 associated X protein，Bax）和半胱氨酸天

冬氨酸蛋白酶-3（cystein-asparate protease-3，Caspase-

3）蛋白表达，并以抑制Aβ诱导的神经损伤[12]。 

1.1.2  减轻氧化应激  氧化应激是指机体在遭受

各种损伤刺激时，体内生成过量的高活性分子，这些

分子的数量超过了机体的清除能力，导致系统平衡

被打破，进而引发组织损伤。氧化应激是 AD发展的

早期事件，可能是控制 AD 发病机制的关键点[13]。

研究表明川陈皮素主要通过调节 Nrf2/血红素加氧

酶-1（heme oxygenase-1，HO-1）信号通路、增强超

氧化物歧化酶（superoxide dismutase，SOD）、谷胱

甘肽过氧化物酶（glutathione peroxidase，GSH-Px）

活性，减少丙二醛和活性氧的产生来发挥抗氧化作

用[14]。另一项研究发现川陈皮素可通过抑制线粒体

复合物 I，调节钾离子通道，调节电子传递链，治疗

线粒体功能障碍，减少活性氧的产生，减轻神经元

损伤[15]。 

1.1.3  提高神经可塑性  海马是与认知记忆相关

的重要脑区，海马神经细胞突触可塑性降低是认知

记忆减退的主要原因[16]。研究发现川陈皮素可上调

小鼠海马区神经元生长相关蛋白 -43（ growth 

associated protein-43，GAP-43）、突触素、水通道蛋

白 4（aquaporin 4，AQP4）表达，提高突触可塑性，

此外，川陈皮素可上调 claudin-5的表达，维持血脑

屏障的完整性，减轻神经元的损伤[17]。 

1.2  缺血性脑卒中 

缺血性脑卒中指由于脑部血流障碍，局部缺

血、缺氧、能量代谢异常，进而引起脑细胞损伤的

疾病，其发病主要与炎症、免疫、氧化应激等一系

列病理反应密切相关[18]。 

1.2.1  抑制细胞凋亡  细胞凋亡与缺血性脑卒中

的发病机制密切相关，卒中后，Bax、Caspase-3、大

鼠肉瘤病毒致癌基因同源蛋白（rat sarcoma viral 

oncogene homolog，RAS）等凋亡蛋白的表达显著升

高[19]。研究发现川陈皮素下调 p38丝裂原活化蛋白

激酶（mitogen-activated protein kinase，MAPK）信

号通路，上调 Bcl-2和下调 Bax和 Caspase-3表达，

抑制细胞凋亡[20]。此外，川陈皮素可通过降低脑梗

死大鼠血清缺氧诱导因子 -1α（hypoxia-inducible 

factor-1α，HIF-1α）含量，提升内皮细胞生长因子

（vascular endothelial growth factor，VEGF）含量，下

调 cleaved Caspase-3蛋白表达抑制神经细胞凋亡[21]。
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川陈皮素亦可通过下调 RAS同源基因家族成员 A、

RAS相关C3肉毒毒素底物 1、Rho相关激酶 1（Rho-

associated coiled-coil containing protein kinase 1，

ROCK1）、ROCK2的基因和蛋白表达，抑制细胞凋

亡[22]。王敏等[23]研究表明川陈皮素可下调 MOCA

大鼠 Bax、Caspase-3 基因的转录与表达，上调

VEGF、Bcl-2的转录与表达，抑制细胞凋亡，此外，

川陈皮素可下调 TNF-α、IL-β的表达，抑制神经炎

性损伤。 

1.2.2  促进神经元修复  卒中后神经元的修复与

患者的症状改善与长期预后密切相关。环磷酸腺苷

（cyclic adenosine monophosphate，cAMP）是细胞中

非常重要的第二信使，可以激活 cAMP依赖性蛋白

激酶（protein kinase A，PKA），上调磷酸化 cAMP

反应元件结合蛋白（cyclic AMP response element-

binding protein，CREB），影响下游基因的表达。

cAMP/PKA/CREB通路可上调脑源性神经营养因子

（brain derived neurotrophic factor，BDNF）分泌，促

进神经元修复，发挥神经保护作用。川陈皮素可促

进 cAMP、PKA、BDNF 表达，促进神经元增殖，

发挥神经保护作用，同时下调 IL-1β、TNF-α分泌，

减轻炎性损伤[24]。另一项研究也表明川陈皮素可

以显著提高蛋白激酶 B（protein kinase B，Akt）、

CREB、BDNF的活性，同时可促进紧密连接蛋白

claudin-5的表达，维持血脑屏障的完整性，治疗缺

血性脑卒中[25]。 

1.3  神经毒性 

神经毒性是指药物或其他物质与神经递质竞

争性的占领受体，导致神经信号传导异常，引起机

体神经紊乱等一系列症状[26]。砷是临床上常见的具

有神经毒性的物质，它能够穿透血脑屏障，对中枢

神经系统造成损害。其引起神经毒性机制中，最常

见的是氧化应激。砷可诱导神经祖细胞中 HO-1 表

达升高，增加活性氧的产生，引起氧化应激介导的

细胞死亡[27]。Jahan 等[28]通过 RT-PCR 与蛋白质组

学研究表明川陈皮素可调节因砷酸钠诱导的人神

经祖细胞基因 HO-1、泛素结合蛋白 1、微管相关蛋

白 1 轻链 3、Caspase-3、凋亡蛋白酶激活因子 1、

热休克蛋白 70 和 α-突触核蛋白 1 的异常表达，减

轻氧化应激与细胞凋亡。另一项研究表明川陈皮素

可调节 Ras相关 GTP 酶 SH3结构域结合蛋白和 T

淋巴细胞内抗原 1，减少活性氧及应激颗粒的产生，

减轻因砷酸钠诱导的神经祖细胞氧化应激反应[29]。

顺铂是一种铂类化疗药物，常用于治疗肺癌、卵巢

癌、脑癌和膀胱癌等疾病。已有报道称顺铂可诱导大

鼠模型 BDNF下调，通过药理学手段增强 BDNF水

平可提高突触可塑性，减轻顺铂引起的神经毒性[30]。

同时，顺铂会引起线粒体结构损伤，进而诱发氧化应

激[31]。研究表明川陈皮素可上调葡萄糖-6-磷酸脱氢

酶，增加细胞的抗氧化能力，并提高 BDNF的表达，

降低脑血管内皮细胞中的 Caspase-3表达，发挥神经

保护作用[32]。铬是一种环境重金属，已被归类为 I类

职业致癌物，重铬酸钾被认为是铬盐中高度危险的

化合物。大脑中含有大量的不饱和脂肪细胞，更容易

受到重铬酸钾的神经毒性[33]。研究表明川陈皮素能

上调 Nrf2信号通路，减少活性氧的产生，减轻氧化

应激损伤，同时减少脑 TNF-α、IL-6含量，抑制炎

性反应[34]。脂多糖可导致炎性损伤，引起神经病变。

Rong 等[35]研究表明川陈皮素可下调巨噬细胞中的

IL-6、调节信号转导与转录激活因子 3（signal 

transducer and activator of transcription 3，STAT3）/

上调人叉头蛋白 O3A（forkhead box protein O3A，

FoxO3A）通路增加的自噬相关基因表达增强自噬，

从而抑制炎症反应，减轻脂多糖诱导的神经毒性。

Chuang 等[36]研究表明川陈皮素可降低因脂多糖诱

导的中枢神经系统神经炎症，主要通过降低小胶质

细胞中炎性因子 IL-1β、IL-6、TNF-α、PGE2表达，

通过 TLR4/髓细胞分化初级反应蛋白 88（myeloid 

differentiation factor 88，MyD88）/MAPK信号通路

改善炎症损伤。 

1.4  多发性硬化 

多发性硬化是中枢神经系统常见的慢性免疫

介导疾病，特征为中枢神经系统多处的炎症损伤和

脱髓鞘病变，病灶往往对相邻神经组织产生附带损

伤[37]。实验性自身免疫性脑脊髓炎是目前研究多发

性硬化常用的动物模型，用于研究多发性硬化的发

病机制和治疗方法[38]。辅助性 T细胞 17（T helper 

17 cells，Th17）向中枢神经系统的迁移是小鼠发病

的关键机制，Th17可以产生 IL-17[39]。IL-17表达与

疾病活动度相关，在自身免疫性多发性硬化症患者

中，IL-17 在血液和脑脊液的单核细胞及病变部位

的表达增加。IL-17 通过诱导内皮细胞中的趋化因

子分泌和下调紧密连接蛋白表达来促进血脑屏障

破坏和中枢神经系统炎症[40]。此外在实验性自身免

疫性脑脊髓炎模型小鼠中，浸润到大脑和脊髓的树

突状细胞和 T细胞产生的 TNF-α、IL-6、IL-17和 γ
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干扰素等炎症因子也会加剧小鼠的神经变性[41]。川

陈皮素可抑制 Th17分化和 IL-17A的产生，减轻自

身免疫性脑脊髓炎损伤[42]。此外，川陈皮素可通过

减少 TNF-α、IL-1β和 IL-6水平，上调 IL-10、转化

生长因子-β（transforming growth factor-β，TGF-β）

和 γ干扰素表达，减轻身免疫性脑脊髓炎小鼠模型

中的炎症损伤[43]。 

1.5  抑郁症 

抑郁症是常见的精神疾病之一，其发病机制复

杂，包括神经内分泌失调、神经元丢失、免疫反应

与神经炎症等众多假说[44]。L-乳酸是糖酵解的产

物，也是线粒体呼吸的底物，是糖酵解和有氧呼吸

途径之间的纽带。星形胶质-神经元-乳酸穿梭学说

认为神经元优先利用星形胶质细胞糖酵解途径衍

生的乳酸盐为兴奋性神经传递过程提供能量[45]。

Zhang等[46]研究表明川陈皮素可通过丙酮酸激酶同

工酶 M1/M2 激活糖酵解信号通路，增加 L-乳酸的

含量，增加神经元兴奋性，减轻夜间人工光暴露诱

导的抑郁样行为。抑郁症患者存在免疫炎症状态，

其血液免疫炎症因子增高，可诱发、加重抑郁症。

多项研究表明，抗炎药物具有调节神经炎症作用，

辅助使用抗炎药物能显著增强抗抑郁药物的治疗

效果，可能通过调节神经炎症反应来实现其抗抑郁

作用[47]。NOD 样受体热蛋白结构域 3（NOD like 

receptor family pyrin domain containing 3，NLRP3）

炎症小体高度参与神经炎症和神经退行性疾病的

过程 [48]。腺苷酸活化蛋白激酶（ adenosine 

monophosphate activated protein kinase，AMPK）通

路介导的自噬可以调节NLRP3炎症小体的激活[49]。

研究发现川陈皮素可调节 AMPK信号通路，促进细

胞自噬，同时抑制 NLRP3激活，减轻炎性反应，发

挥抗抑郁作用[50]。 

1.6  其他神经损伤 

脊髓损伤是一种严重的中枢神经系统疾病，通

常导致感觉和自主运动功能的丧失[51]。小胶质细胞

是中枢神经系统中最主要的先天免疫细胞，其过度

活化介导的炎症反应与脊髓损伤密切相关[52]。川陈

皮素可通过抑制 BV2 小胶质细胞核因子 - κB

（（nuclear factor- κB，NF-κB）的磷酸化，抑制 NF-κB

信号通路，下调 TNF-α、IL-1β蛋白表达，减轻细胞

炎症反应，治疗脊髓损伤[53]。 

动脉粥样硬化是威胁人类健康的主要疾病之

一。脑动脉粥样硬化可导致局部脑供血不足，引起

脑卒中等疾病[54]。川陈皮素可上调过氧化物酶体增

殖物激活受体 γ（peroxisome proliferator-activated 

receptor γ，PPARγ）信号通路，抑制巨噬细胞摄取

脂质，同时调节 CD36通路，抑制 TNF-α、IL-1β、

IL-6、趋化因子配体 2（C-C motif chemokine ligand 

2，CCL2）等炎症因子的释放，发挥抗动脉粥样硬

化作用[55]。 

术后认知功能障碍是最常见的围手术期并发症

之一，主要表现为意识、认知和注意力降低，发生在

5%～50%的手术患者中[56]。昼夜节律和炎性反应相

互作用，共同促进术后认知功能障碍的发病[57-58]。

Sun等[59]研究表明川陈皮素可通过调节芳烃受体核

转运蛋白样蛋白 1及其靶基因及其靶基因核受体亚

家族 1组 D成员 1（reverse erythroblastosis virus α，

Rev-erbα）和视黄酸相关孤儿受体（retinoic acid 

receptor-related orphan receptor，Rors）的表达，恢复

因麻醉而产生昼夜节律紊乱，同时减少 TNF-α、IL-

1β和 IL-6的分泌，抑制神经炎性反应。 

总之，川陈皮素具有多种生物活性，可在多种

神经系统疾病中发挥治疗作用，其可能治疗机制和

作用靶点见图 1。 

2  川陈皮素的药动学研究 

2.1  吸收、分布、代谢与排泄 

川陈皮素作为黄酮苷元，疏水性较强，且因分

子含多个甲氧基、无糖苷基团，具有良好的膜通透

性[60-61]。研究表明，川陈皮素主要在大鼠上消化道

消化并在空肠中吸收[62]。川陈皮素在油悬浮液中的

生物利用度约为 20%[63]。吸收后，川陈皮素会迅速

均匀地分布到全身。朱泓锦等[64]应用超高效液相色

谱-质谱法研究川陈皮素在大鼠体内组织分布特征，

结果表明川陈皮素在小肠和肝组织中分布浓度最

高，其次是胃和脂肪组织，同时发现给药仅 0.5 h后

川陈皮素在脑组织中已达最高浓度，表明川陈皮素

能有效通过大鼠血脑屏障，并以基质中实际测得川

陈皮素浓度为横坐标（x），被测物峰面积与内标物

的实际峰面积比值为纵坐标（y），进行线性回归计

算，求得回归方程为 y＝0.036 5 x－1.093 3。大部分

川陈皮素通过肝微粒体和细胞色素 P450

（（cytochrome P450，CYP450）在肝脏中去甲基化。

对川陈皮素的体内研究表明，CYP1A1、CYP1A2和

CYP1B1是负责肝脏中 4位去甲基化的主要酶，而

CYP3A4和 CYP3A5在川陈皮素的 C-6和 C-7位去

甲基化中起关键作用[65]。李喆等[66]基于特征离子分 
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图 1  川陈皮素对神经系统疾病的潜在治疗机制 

Fig. 1  Potential therapeutic mechanisms of nobiletin on neurological diseases 

析川陈皮素在大鼠体内代谢产物，在大鼠尿液、血

浆、粪便中分别检测到 43、32、8个代谢物，进一步

分析表明川陈皮素代谢过程主要有 2个步骤：首先，

失去甲基生成的羟基黄酮，然后发生进一步反应，如

葡萄糖醛酸化、硫酸化、氢化及其复合反应等。川陈

皮素的代谢物通过尿液排出[67]。此外，未被吸收的川

陈皮素会进入结肠，然后通过粪便排出[68]。 

Singh等[69]通过 ig川陈皮素水溶液 50 mg/kg于

大鼠，测得其在血浆与脑中的最大血药浓度

（（maximum plasma concentration，Cmax）分别为 1.78、

4.20 μg/mL，血药浓度达峰时间（time to maximum 

concentration，Tmax）均为 1 h，血浆半衰期（（plasma 

half-life time，t1/2）分别为 1.80、11.42 h，0～t时刻

的药-时曲线下面积 [area under the curve from 0 to 

time t，AUC0–t] 分别为 7.490 3、20.660 3 μg/(mL·h)，

AUC0–∞分别为 7.843、23.20 μg/(mL·h)。其中川陈皮

素的大脑暴露量大约是血浆的 3倍，可作为神经药

理学作用的支持。另一项研究通过 ig枳实提取物于

正常大鼠后，测得川陈皮素在大鼠体内的达峰时间

为（1.17±0.26）h，Cmax为（130.28±4.78）μg/L，

川陈皮素在大鼠体内的平均消除半衰期为（2.10±

0.37）h，AUC0–t为（472.64±118.70）μg/(mL·h)，

AUC0–∞为（（480.11±116.51）μg/(mL·h)[70]。张渊茂

等[71]通过检测 ig达立通浸膏后小鼠的血药浓度，发

现单次 ig达立通浸膏 6.4 g/kg后，川陈皮素的 Tmax

为（0.63±0.28）h，Cmax为（27.01±17.69）μg/mL，

AUC0–t为（41.30±28.69）μg/(mL·h)，t1/2为（1.08±

0.01）h。且多次给药后，能够明显增加川陈皮素在

大鼠体内的暴露量，但不影响其吸收和代谢速度。

以上研究表明，单独使用川陈皮素时，血药浓度及

生物利用均偏低，而在药物提取混合物或中药复方

中较高，这可能与川陈皮素的水溶性不佳，与肠壁

亲和度不够高有关。因此，提高川陈皮素的肠道利

用率是提高川陈皮素治疗效果的关键。 
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2.2  改良应用研究 

由于川陈皮素的水溶性不佳，其在胃肠道中溶

解速率较慢。而药物的制备与组装方法可以调节药

物的生物活性，可用于提高药物的吸收速率并控制

药物在体内的分布。Ju等[72]发现含二十二碳六烯酸

的磷脂酰胆碱作为乳化剂来递送川陈皮素可以提

高其消化和入血速度，乳液传递和油悬浮液的川陈

皮素的生物利用度分别计算为（58.6±2.5）%和

（（13.0±0.2）%，小鼠口服乳液后血清中的川陈皮素

浓度在 0.5 h达到第 1个峰值，约为 1.29 μg/mL，

是油悬液组的 1.4 倍。同时可显著提高其在脑部中

的分布。王诗睿等[73]通过构建川陈皮素纳米乳液传

递体系，发现纳米乳液传递体系包埋的川陈皮素在

3.89 h达到 Cmax，为 7.18 μg/mL，t1/2为 16.11 h，平

均驻留时间为 24.40 h，AUC为 122.27 μg/(mL·h)；

表明纳米乳液传递体系可以显著提高血药质量浓

度并延长作用时间，从而提高生物利用度。并通过

观察不同器官的代谢物浓度，推测纳米乳液递送体

系可能通过淋巴循环途径转运川陈皮素，从而规避

肝脏的首过效应，这或许是提高其生物利用度的一

种潜在机制。林薇等[74]通过构建川陈皮素自组装前

体脂质体，川陈皮素脂质体在大鼠体内的峰浓度

Cmax、药-时曲线下面积均有显著提高，达峰时间

Tmax显著缩短，吸收速度显著增加，相对生物利用

度为 264.3%。Feng 等[75]发现 1,3-二酰基甘油及三

酰基甘油混合包埋川陈皮素颗粒可提高其负载量

和生物利用度，尤其当 1,3-二酰基甘油含量超过

50%更加明显。Tokunaga等[76]研究表明通过制作尿

素与川陈皮素药物共晶体可以提高川陈皮素的溶

解度，提高川陈皮素在肠道中的溶解和吸收。这些

组装形式可以提高药物的吸收和溶解，为中药在现

代临床中的研发和应用开辟了新的途径。 

3  结语与展望 

中药已被用于多种神经系统疾病的临床治疗

中。川陈皮素为传统中药陈皮的提取物，具有较高

的药用价值。综合以上研究结果可以发现，川陈皮

素具有抗炎、抗氧化、抗凋亡、调脂、调节昼夜节

律等多种生物活性，在淀粉样变、缺血再灌注损伤、

脱髓鞘病变等病理损伤中均具有脑保护作用，川陈

皮素在神经系统疾病中具有广泛的应用，它对 AD、

缺血性脑卒中、神经毒性、多发性硬化、抑郁症等

神经系统疾病具有治疗潜力。 

然而，目前对于川陈皮素的药理机制仍处于表

面阶段，神经系统疾病往往发病机制复杂，涉及多

条信号通路与多种病理损伤，因此，将中药药理研

究与现代多组学技术相结合，可以更加清晰的阐述

川陈皮素的作用机制。因此，未来可通过开展多组

学动物或细胞实验，揭示陈皮及其提取物在神经系

统疾病治疗中的潜力，为临床治疗提供更为有效的

治疗方案。 

川陈皮素作为多甲氧基黄酮，解决其水溶性低

的化学特性可以显著提高其生物学利用度，对于中

药临床药物的研发具有重要的意义。目前对于川陈

皮素改良应用主要为通过油液悬浮、乳化剂、共晶

体等方式提高溶解度，提升血药浓度，进而增加生

物利用度。然而对于此类体系在细胞层面的摄取和

转运机制仍缺乏研究。同时，吸收代谢动力学研究

无法代替药效学的结论，因此需要通过其他动物模

型对所构建的体系进行药效学的研究，对体系的生

物利用率提供完整的评价。未来可借助现代新技术

把川陈皮素制成新剂型，实现缓慢释药，增强疗效，

并进一步评估其临床上的应用价值。这对于中药临

床药物的研发具有重要的意义。 
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