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白术为菊科植物白术Atractylodes macrocephala  Koidz.
的干燥根茎，其味苦、甘，性温，归脾、胃经，具有健脾

益气、燥湿利水、止汗、安胎之功效[1]。白术功效上的

差异与其炮制方法有关，其生药辛燥之性过强，炮制

后可降低燥性、增强其健脾之力[2]。《名医别录》[3]记

载，白术主治风痰头痛、流泪、皮下水肿等症；《丹溪

心法》[4]中描述麸炒白术为安胎之圣药；《寿世保

元》[5]中将土炒白术用以扶脾益胃。可见，白术经过

炮制后药性发生改变，扩大了其临床应用范围。白

术的主要化学成分包括挥发油类、内酯类、多糖类、

黄酮类、苷类等，现代药理学对白术的化学成分研究

多集中在白术内酯Ⅰ~Ⅲ、白术多糖等活性成分，这

些活性成分亦被证实具有广泛的药理作用[6-7]。本文

查阅国内外有关白术药理作用方面的文献，并进行

系统分析和归纳，以期为今后进行白术药效机制研

究和临床应用提供参考。

1 神经保护作用

1.1  抑制神经细胞凋亡  白术内酯类在抑制神经细

胞凋亡方面具有明显作用。研究表明，兴奋性中毒

诱导的神经元凋亡是神经功能障碍的重要因素，谷

氨酸（Glu）诱导的兴奋性毒性会使线粒体功能丧

失，迅速增加活性氧（ROS）浓度，其诱导的神经细

胞凋亡依赖天冬氨酸半胱氨酸酯特异性蛋白酶家族

caspase-3，而caspase-3在凋亡刺激激活时参与了凋

亡细胞死亡的触发和执行[8-9]。现代药理学研究表

明，白术内酯Ⅲ能在一定程度上降低caspases-3表达

活性，抑制caspase信号通路，进而发挥抗神经细胞凋

亡作用[10-11]；双白术内酯能够减轻乳酸脱氢酶（LDH）

活性，降低ROS水平，并通过调控PI3k-Akt-GSK3β通

路抑制Glu诱导的人神经母细胞瘤SH-SY5Y细胞和大

鼠肾上腺嗜铬细胞瘤PC12细胞损伤[12]。可见，白术

对兴奋性毒性介导的神经系统疾病有一定的治疗潜

力。胡微煦等[13]在白术多糖治疗神经细胞缺氧性凋

亡的相关机制研究中发现，白术多糖能够参与调控

Bcl-2/Bax信号通路，增加抗凋亡蛋白的表达水平，发

挥抑制神经细胞缺氧性凋亡的作用。

1.2  脑缺血保护作用  白术内酯Ⅲ可通过抑制Janus

激酶（JAK）/信号转导和转录（STAT）通路和通过

Drp1抑制线粒体裂变来缓解神经炎症，改善缺血再

灌注损伤。脑卒中的发生与神经元的线粒体过度裂

变有关，而抑制裂变可减弱缺血-再灌注损伤引起的

神经元凋亡和线粒体自噬[14]。小胶质细胞作为脑内

的巨噬细胞，在中枢神经系统的免疫防御和脑卒中

发病机制中具有重要作用，而线粒体是调节小胶质

细胞的重要因素[15]。据报道，JAK2/STAT3信号通路

是小胶质细胞中负责细胞因子产生、免疫细胞招募

和激活以及启动适应性反应的主要途径[16]。现代研

究表明，在缺氧葡萄糖剥夺-再氧合（OGDR）刺激

的原代小胶质细胞和大脑中动脉短暂闭塞处理的小

鼠中，白术内酯Ⅲ能显著抑制JAK2/STAT3通路的激
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活，减少过度的线粒体分裂；此外，白术内酯Ⅲ能降

低肿瘤坏死因子（TNF）-α、白细胞介素（IL）-1β

和IL-6的表达，促进抗炎介质（IL-10、人精氨酸酶

Arg-1和CD206）的表达，缓解神经炎症，改善缺血再

灌注损伤[17]。

1.3  改善学习记忆障碍  白术水/醇提取物及其活性

成分白术内酯Ⅲ通过提高海马突触素（Syn）、蛋白激酶

C（PKC）、环磷酸腺苷反应元件结合蛋白（CREB）的

表达水平，减少ROS的形成，从而改善学习记忆功能。

阿尔茨海默症主要病理表现为β-淀粉样蛋白（Aβ）

的神经外斑块、高磷酸化tau蛋白的神经纤维缠结、功

能失调的小胶质细胞、反应性星形胶质细胞和营养不

良的神经突，临床表现为老年痴呆，大脑学习记忆功能

衰退[18]。动物实验研究表明，白术水提取物能够改善

脑D-半乳糖脑老化小鼠的记忆能力，而学习记忆与海

马等脑区神经元突触的形态和功能改变密切相关，表

明白术可通过提高Syn、PKC、CREB的表达水平以增强

学习记忆能力[19] ；同时，白术醇提取物也能降低海马乙

酰胆碱酯酶（AChE）的活力以改善老年记忆障碍[20]。

研究表明，白术内酯Ⅲ能明显改善大鼠慢性高剂量同

型半胱氨酸诱导的学习记忆障碍，减少ROS形成，降低

磷酸化PKC表达水平；同时，白术内酯Ⅲ也可保护神经

元免受同型半胱氨酸诱导下的凋亡[21]。

2 抗肿瘤作用

2.1  抑制肿瘤细胞增殖  正常的细胞周期由复杂的

途径组成，这些途径调节所有分子和细胞器的复制，

并将它们分离成两个完全相同的子细胞，这一过程

的准确性是由细胞周期蛋白依赖激酶（CDK）和调

节细胞周期蛋白（Cyclin）以及检查点蛋白控制[22]。

研究表明，白术内酯Ⅰ可显著抑制卵巢癌SK-OV-3、

OVCAR-3细胞增殖，其通过参与调控PI3K/AKT信号

通路来下调细胞CDK1的表达，增加G2/M期细胞比例

及降低S期细胞比例，将肿瘤细胞阻滞在G2/M期[23] ；

同时，白术内酯Ⅰ还能降低Cyclin  D1、CDK4蛋白的

表达水平将肿瘤细胞阻滞在周期G1，进而抑制肿瘤

细胞增殖[24]。

2.2  诱导肿瘤细胞凋亡  研究表明，白术的活性

成分之一苍术酮能够显著降低线粒体膜电位，增加

ROS水平，抑制Bcl-2的表达，促进Bax和caspase-3表

达，诱导肝癌细胞凋亡[25]。李小芳等[26]研究发现，白

术内酯Ⅰ可参与调节促凋亡基因和抑制凋亡基因的

表达，增加Bax/Bcl-2的比值以及caspase-3、p53蛋白

表达水平，进而促进人胃癌细胞SGC-790凋亡。另

外，白术内酯Ⅲ也可通过激活线粒体途径，诱导细胞

色素c释放、bax表达、caspase激活和凋亡诱导因子

（AIF）易位，进而诱导肿瘤细胞凋亡[27]。

2.3  抑制肿瘤细胞侵袭和转移  肿瘤转移是一个

复杂的动态过程，包括肿瘤细胞剥离、血管化转移、

新部位肿瘤形成等生物学行为，上皮间充质转化

（EMT）在恶性肿瘤的转移中起着重要作用，使肿瘤

细胞具有更强的灵活性、侵袭性和迁移性，从而促进

肿瘤的转移和扩散[28]。研究表明，苍术酮能够抑制上

皮间充质转化（EMT）过程和下调基质金属蛋白酶

（MMP）-2和MMP-9的表达从而抑制肝癌细胞的迁

移和侵袭[25]。此外，白术内酯Ⅰ能调节TLR4/MyD88

通路抑制肺癌A549细胞侵袭转移[29] ；白术多糖能够

抑制AKT/GSK-3β的磷酸化，参与调控Wnt/βcatenin

信号通路来抑制MMP-2的蛋白表达水平[30]。

3 抗炎作用

3.1  治疗脓毒症  脓毒症被定义为宿主对微生物

的全身性反应，与以全身炎症反应综合征为特征的

严重感染有关，各种微生物感染，包括革兰氏阴性和

革兰氏阳性微生物、病毒和真菌均可导致脓毒症[31]。

易慧敏等[32]利用脂多糖（LPS）激活BV2小胶质细胞

建立体外实验，发现白术内酯Ⅲ能参与调控TLR4/

NF-κB信号通路，降低TNF-α的浓度以及iNOS、

MyD88、TLR4、COX-2的蛋白表达水平，进而发挥抗

炎作用。白术内酯Ⅰ对盲肠结扎穿刺（CLP）脓毒症

模型小鼠的全身炎症反应具有显著的抑制作用，能

够降低炎性细胞因子（TNF-a、IL-1β、IL-6）的含

量以及谷丙转氨酶（ALT）、谷草转氨酶（AST）、肌

酐（Cre）和血尿素氮（BUN）含量，进而抑制全身炎

症反应，并改善肝肾功能[33] ；同时，白术多糖能够激

活TLR4-MyD88-NFκB信号通路，降低IL-1β、IL-6、

TNF-α水平，增加IL-4水平，抑制GSH-PX、MDA水

平，减轻LPS所致的肝脏炎症，从而治疗脓毒症[34]。

3.2  抗动脉粥样硬化  炎症是动脉粥样硬化疾病

发生和发展的关键因素之一，在动脉粥样硬化的早

期，各种刺激因子诱导脂质在动脉壁堆积，导致炎

症介质释放、细胞黏附、脂质斑块形成、平滑肌增

生和迁移，其发病机制以血管平滑肌细胞（VSMCs）

的增殖和迁移以及炎症病变为特征[35]。据报道，

白术内酯Ⅰ能以剂量依赖的方式氧化修饰低密度

脂蛋白（Ox-LDL）诱导的VSMCs的增殖和迁移，

并降低炎症细胞因子的产生和单核细胞趋化蛋

白-1（MCP-1）的表达；同时，白术内酯Ⅰ能抑制

p38-MAPK和NF-κB的激活，进而阻断Ox-LDL诱

导巨噬细胞及其泡沫细胞的形成[36]。
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4 改善胃肠道功能

研究表明，白术水提物对胃肠道运动具有双向

调节作用，一方面能促进结肠组织酪氨酸激酶生长

因子受体（c-kit  mRNA）的表达水平，修复结肠Cajal

间质细胞，进而促进肠道运动[37-38] ；另一方面，对乙

酰胆碱所致的肠肌兴奋具有一定的抑制作用，调节

胃窦和回肠血管活性肠肽和P物质水平[39]。此外，白

术多糖具有改善和调节肠道菌群紊乱的作用，不仅

能调节肠道菌群产生短链脂肪酸，还可以调节宿主

和肠道菌群消化食物营养物质、氨基酸和胆囊酸代

谢、尸体碱等代谢产物的产生，从而起到胃肠道保护

作用[40]。

5 保护肝脏细胞

肝脏是人体最大的生物代谢器官，人体通过各

种途径吸收外源性化学物质，以及在机体代谢过程中

产生的有毒有害物质，最终转化并储存在肝脏中，这

些有害有毒物质可引起急性和慢性肝损伤，引起肝细

胞坏死、凋亡、炎症、纤维化、癌变等病理改变[41]。研

究表明，白术多糖对1,1-二苯基-2-苦基肼基自由基

2,2-二苯基-1-（2,4,6-三硝基苯）、超氧阴离子和羟

基自由基具有明显的清除作用，降低AST、ALT含量

以及肝脏组织中一氧化氮合酶（NOS）活性、一氧化

氮（NO）和丙二醛（MDA）含量，提高超氧化物歧化

酶（SOD）和谷胱甘肽过氧化物酶（GSH-Px）活性，

表明白术多糖能够通过增强抗氧化作用、抑制NOS

活性和NO水平以及减少自由基的产生来发挥保护

肝脏作用[42]。此外，白术内酯Ⅰ能参与调控MAPK/

NF-κB（p65）信号通路，抑制MAPK的磷酸化水平

及NF-κB（p65）的表达，并且降低NF-κB（p65）

下游靶点IL-1β、IL-6的转录活性，进而改善乙酰氨

基酚诱导的急性肝损伤[43]。

6 免疫调节作用

自身免疫性肝炎是一种复杂的免疫介导性肝病，

是由于机体免疫系统对自身肝组织细胞及相关蛋白

产生抗体，致使淋巴细胞攻击自身肝组织细胞，引起

肝脏发生一系列病变，其组织学诊断为界面型肝炎，

血清中ALT、AST、免疫球蛋白G（IgG）水平增高[44]。

研究表明，白术内酯Ⅰ能参与调控JAK/STAT信号通

路，下调肝组织中JAK2、STAT3、IL-21、IL-6  mRNA

表达水平，改善自身免疫性肝损伤的肝功能[45]。同

时，白术内酯Ⅰ能够显著抑制大鼠嗜碱性细胞白血

病细胞RBL-2H3中IgE/ag介导的脱颗粒和被动皮肤

过敏反应，并能降低IL-4和TNF-α水平；也能抑制

Lyn、Fyn、Syk、LAT、PLCg、Gab2、Akt、p38和JNK激

酶的磷酸化表达，在治疗过敏性疾病效果方面有巨

大的潜力[46]。此外，白术多糖对淋巴细胞具有免疫

调节作用，能够促进ConA诱导的脾脏T淋巴细胞转

化、转录因子T-bet和Gata3的mRNA表达水平；同时，

也能降低LPS诱导的CD3、CD4和CD8淋巴细胞亚群

比例[47]。

7 抗血栓作用

血小板活化和聚集是动脉血栓形成的主要原因，

该过程中三磷酸腺苷（ATP）、Erk1/2、Akt等信号分子

在血小板黏附、聚集、伸展的过程中发挥重要作用，

有效控制病理状态下血小板的活化、聚集是防治血

栓性疾病的关键[48]。研究表明，白术内酯Ⅱ通过参与

调控PI3K-Akt信号通路来抑制胶原刺激下的人血小

板的体外聚集[49] ；白术内酯Ⅲ参与血小板活化过程中

MAPK和PI3K-Akt信号通路的调控，抑制血栓烷类似

物诱发的人血小板聚集[50] ；同时，白术内酯Ⅱ、Ⅲ也能

降低人血小板在固定纤维蛋白原上的扩散，延迟血浆

中的凝块收缩，增加了氯化铁诱导的小鼠颈动脉血栓

模型的首次闭塞时间，并延长出血时间[51]。

8 抑菌作用

研究表明，白术对金黄色葡萄球菌（MRSA）有

一定的抑制作用，加入保护氧化产物的抗坏血酸

提取白术有效成分后对MRSA的最低抑菌浓度为

0.781 mg/mL，表明其活性成分白术黄酮以及挥发油

成分对MRSA、大肠杆菌和枯草芽孢杆菌均有较强的

抑制作用[52-53]。此外，白术能够增强苯二甲酸乙二醇

酯（polyethylene  terephthalate，PET）非织造布敷料

的体外抗菌效果，利用氩气等离子体处理和丙烯酸

预接枝技术，有效提高了白术接枝聚对苯二甲酸乙

二醇酯（PET）非织造布敷料的接枝率和广谱抗菌效

果[54]。目前对于白术活性成分的抗菌作用研究仅集

中在效果评价上，有待进行深层次的机制研究。

9 结语

综上，白术有效成分在保护神经、抗肿瘤、抗炎、

改善胃肠道功能、保护肝脏细胞、调节免疫、抗血栓、

抗菌等方面具有一定的作用。其有效成分的明确对

于后期对白术药效机制的研究及新药开发具有重要

意义，故今后可从细胞、分子等水平上入手进行系统

研究，将白术活性成分提取、药理作用、临床应用相

结合，利用现代医学技术来开展全方位、多学科相关

研究。同时，也可以中医药理论为指导，深入挖掘白

术已知药理活性的具体分子机制及尚未被发现的全

新药效，为其质量控制的制定及临床应用提供科学

依据。
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