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中药白及化学成分与药理活性研究进展
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揖摘要铱 摇 白及为兰科植物白及的干燥块茎,白及收敛止血,消肿生肌,主要用于咯血、吐血、外
伤出血、疮疡肿毒、溃疡疼痛、汤火灼伤、皮肤皲裂等,疗效显著。 研究显示,白及的化学成分主要包

括联苄类、二氢菲类、联菲类、联菲醚类、菲并吡喃类、联苄葡萄糖苷类、甾体、三萜等。 现代药理研

究表明,白及药理活性主要包括抗菌、止血、抗肿瘤、抗溃疡、抗纤维化、抗氧化、促进伤口愈合等方

面。 白及用药历史悠久,其化学成分和药理活性得到不断深入研究,展现了其广阔的应用前景。 本

文综述了白及的化学成分与药理活性的研究进展,为白及相关的中药研究、新药开发、临床应用提

供科学依据。
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揖Abstract铱 摇 Bletilla striata is a perennial herb. The tubers of Bletilla striata were used to treat
hemoptysis, hematemesis, trauma and bleeding, ulcers and swellings, ulcer and pains, burns, skin
chapping, etc. based on the function of astringing to arrest bleeding and detumescence and tissue regeneration.
Researches showed that bibenzyl, dihydrophenanthrene, blestriarene, dihy鄄drophenantropyrans, steroid,
triterpenoids, sesquiterpenes have been isolated from Bletilla striata. Modern pharmacological research showed
that the tubers of Bletilla striata have been widely used for antibacterial, hemostatic, antitumor, fight ulcer,
anti鄄fibrosis, antioxidant, promoting wound healing, etc. Bletilla striata has a long history to treat diseases, and
the chemical component and pharmacological activity of it has been studied deeply. In this article, new
development of constituents and biological activities of Bletilla striata was reviewed and summarized for its
further development and utilization.
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摇 摇 白及为兰科植物白及 Bletilla striata (Thunb. )
Reichb. f. 的干燥块茎,其药用已有 2000 多年的历

史,主产于贵州、四川、湖北、安徽、河南、浙江、陕西

等地。 白及收敛止血、消肿生肌,用于咯血、吐血、
外伤出血、疮疡肿毒、溃疡疼痛、汤火灼伤、皮肤皲

裂等,疗效显著[1鄄2]。 迄今为止,已经从白及中分离

出 90 多个化合物,其中包括联苄类、菲类、葡萄糖苷

类、甾体、三萜等。 药理活性主要包括抗菌、止血、
抗肿瘤、抗溃疡等方面。 国内已有多家药企获批生

产含白及的成药,包括白及糖浆、白及片、白及颗

粒、白及胶囊,临床应用广泛。 为了更好地开发利

用白及,本文对其化学成分与药理活性的研究进展

进行综述,为新药开发提供科学依据。

1摇 白及的化学成分研究进展

1. 1摇 联苄类化合物

迄今为止,已经分离得到 17 个联苄类化合物,
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如下:3, 3忆鄄二羟基鄄2, 6鄄二(对鄄羟苄基)鄄5鄄甲氧基

联苄[3](1),2,6鄄二(对鄄羟苄基)鄄3忆,5鄄二甲氧基鄄3鄄
羟基联苄[3] (2),3,3忆鄄二羟基鄄5鄄甲氧基鄄2,5忆,6鄄三
(对鄄羟苄基)联苄[3] (3),3,3忆,5鄄三甲氧基联苄[4]

(4),3,5鄄二甲氧基联苄[4](5),3,3忆鄄二羟基鄄4鄄(对鄄
羟苄基)鄄5鄄甲氧联苄[5] (6),3,3忆鄄二羟基鄄2鄄(对鄄羟
苄基)鄄5鄄甲氧联苄[5] (7),3忆,5鄄二羟基鄄2鄄(对鄄羟苄

基)鄄3鄄甲氧联苄[5] (8),Blestritin A[6] (9),Blestritin
B[6](10),Blestritin C[6] (11),3,3忆鄄二羟基鄄5,4忆鄄二
甲氧基联苄[6] (12),Bulbocodin[6] (13),bulbocodin
D[6](14),gymconopin D[6] (15),5鄄羟基鄄4鄄(对羟基

苄基)鄄3忆,3鄄二甲氧基联苄[7] (16),3忆,3鄄二羟基鄄5鄄
甲氧基联苄[8](17)。
1. 2摇 菲类

菲类是目前报道从白及块茎中分离得到的化

合物最多的成分,共 28 个化合物,分别是 4, 7鄄二羟

基鄄1鄄(对鄄羟苄基)鄄2鄄甲氧基鄄9, 10鄄二氢菲[3](18),
4,7鄄二羟基鄄2鄄甲氧基鄄9, 10鄄二氢菲[3](19),1, 6鄄二
(4鄄羟基苄基鄄) 4鄄甲氧基鄄2, 7鄄二羟基鄄9, 10鄄二氢

菲[9](20),3鄄(4鄄羟基苄基)鄄4鄄甲氧基鄄2, 7鄄二羟基鄄
9,10鄄二氢菲[9] (21),2,4,7鄄三甲氧基 9,10鄄二氢

菲[4](22),2,7鄄二羟基鄄1,3鄄二(对鄄羟苄基)鄄4鄄甲氧

基鄄9,10鄄二氢菲[5](23),2,7鄄二羟基鄄l鄄(对鄄羟苄基)鄄
4鄄甲氧基鄄9,10鄄二氢菲[5] (24),2,7鄄二羟基鄄4鄄甲氧

基鄄9,10鄄二氢菲[8](25),白及醇 A[10] (26),白及醇

B[10] (27 ),白及醇 C[10] (28 ),白及双菲醚 A[11]

(29 ), 白及双菲醚 B[11] ( 30 ), blestriarenes A[12]

(31),blestriarenes B[2](32),blestriarenes C[12](33),
白及联菲醇 A[13](34),白及联菲醇 B[13](35),白及

联菲醇 C[13](36),1鄄(对鄄羟苄基)鄄2,7鄄二羟基鄄4鄄甲
氧基菲[9](37),2,4,7鄄三甲氧基菲[4](38),2,3,4,7鄄
四甲氧基菲[4](39),1,8鄄二(4鄄羟苄基)鄄2,7鄄二羟基鄄
4鄄甲氧基菲[13](40),1鄄(对鄄羟苄基)鄄2,7鄄二羟基鄄4,
8鄄二甲氧基菲[4] (41),2,7鄄二羟基鄄4鄄甲氧基菲[6]

(42),2,7鄄二羟基鄄3,4鄄二甲氧基菲[6](43),3,7鄄二
羟基鄄2,4鄄二甲氧基菲[6](44),白及菲螺醇[15](45)。
1. 3摇 糖苷类

目前已经分离得到的糖苷类化合物有 20 个,分
别是: 2, 7鄄二羟基鄄4鄄甲氧基菲鄄2鄄O鄄葡萄糖苷[16]

(46),2,7鄄二羟基鄄4鄄甲氧基菲鄄2鄄O鄄葡萄糖二苷[16]

(47),2,7鄄二羟基鄄2,4鄄甲氧基菲鄄3鄄O鄄葡萄糖苷[16]

(48),2,7鄄二羟基鄄l鄄(4忆鄄羟苄基)鄄4鄄甲氧基鄄9,10鄄二
氢菲鄄4忆鄄O鄄葡萄糖苷[16](49),dactylorhin A[6](50),

dactylorhin E[6](51),gymnoside I[6](52),gymnoside
II[6](53),militarine[17] (54),白及多糖 B[18] (55),
bletilnoside A[19](56),bletilnoside B[19](57),3鄄O鄄茁鄄
D鄄glucopyranosyl鄄3鄄epiruscogenin[19] ( 58 ), 3鄄O鄄茁鄄D鄄
glucopyranosyl鄄3鄄epineoruscogenin[19] ( 59 ), ( 20S,
22R)鄄1茁, 2茁, 3茁, 4茁, 5茁, 7琢鄄hexahydroxyspirost鄄25
(27)鄄en鄄6鄄one[19](60),胡萝卜苷[20](61),3爷鄄羟基鄄
5鄄甲氧基联苄鄄3鄄O鄄茁鄄D鄄吡喃葡萄糖苷[21](62),7鄄羟
基鄄4鄄甲氧基菲鄄2鄄茁鄄D 鄄葡萄糖苷[21](63),4鄄甲氧基

菲鄄2,7鄄O鄄葡萄糖二苷[21] (64),7鄄羟基鄄2,4鄄二甲氧

基菲鄄3鄄o鄄茁鄄D鄄葡萄糖苷[21](65)。
1. 4摇 花色素类

白及 花 部 位 提 取 出 5 个 花 色 素: Bletilla
anthocyanin 1[22](66),Bletilla anthocyanin 2[22](67),
Bletilla anthocyanin 3[22] ( 68 ), Bletilla anthocyanin
4[22](69),3鄄O鄄(茁鄄glucopyranoside)鄄 7鄄O鄄[6鄄O鄄(4鄄O鄄
(6鄄O鄄(4鄄O鄄(茁鄄glucopyranosyl)鄄trans鄄caffeoyl)鄄茁鄄glu鄄
copyranosyl)鄄trans鄄caffeoyl)鄄茁鄄glucopyranoside](70)[23]。
1. 5摇 其他成分

从白及中提出的甾类化合物主要有以下几个:
茁鄄谷甾醇棕榈酸酯[24] (71),豆甾醇棕榈酸酯[24]

(72),茁鄄谷甾醇[20](73),4鄄氯鄄茁鄄谷甾酮[25](74),3鄄
表鄄新罗斯考皂苷元[19](75),3鄄表鄄罗斯考皂苷元[19]

(76)。
三萜化合物:环巴拉甾醇[26] (77),24鄄亚甲基鄄

环阿屯醇棕榈酸酯[24](78),Cylcloneolitsol[24](79),
环水龙骨甾烯酮[24](80),环水龙骨甾烯醇[24](81)。

另外还有一些其他的酸、酚等化学成分:山药

素[12](82),甲基山药素[12] (83),对羟基苯甲酸[3]

(84),原儿茶酸[3](85),肉桂酸[3](86),对鄄羟基苯

甲醛[3] (87),1,8鄄二羟基鄄3鄄甲氧基鄄6鄄甲基蒽醌[4]

(88),3鄄(4鄄羟基鄄3鄄甲氧基苯)鄄反式丙烯酸二十六醇

酯[26](89),大黄素甲醚[26] (90),丁香树脂酚[20]

(91),咖啡酸[20](92)。

2摇 白及的药理活性研究概况

2. 1摇 抗菌活性

有研究报道,白及抗菌活性以乙酸乙酯提取部

位活性最强,正丁醇提取部位次之[27],且乙酸乙酯

提取部位对革兰阳性菌的抑菌活性较强[28]。 吕迪

等[29]指出抑菌活性成分主要位于脂溶性的醇提物

中,氯仿层、乙酸乙酯层和正丁醇层为其抑菌活性
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部位,其中须根中乙酸乙酯层抑菌效果最好,水提

物基本无抑菌效果,且须根中物质含量及抑菌效果

皆优于块茎。 采用白及粉凝胶体介入治疗肺外淋

巴结结核,可提高药物浓度,能有效地抑制和杀死

耐药结核杆菌[30]。 白及凝胶剂介入治疗增殖型支

气管结核,阴转率高于对照组[31]。 白及单体化合物

的抗菌活性研究显示[3],化合物 3, 3忆鄄二羟基鄄2,
6鄄二(对鄄羟苄基)鄄5鄄甲氧基联苄、 2, 6鄄二 ( 对鄄羟 苄

基)鄄3忆,5鄄二甲氧基鄄3鄄羟基联苄、3,3忆鄄二羟基鄄5鄄甲
氧基鄄2,5忆,6鄄三(对鄄羟苄基)联苄、4, 7鄄二羟基鄄1鄄
(对鄄羟苄基)鄄2鄄甲氧基鄄9, 10鄄二氢菲、4,7鄄二羟基鄄
2鄄甲氧基鄄9, 10鄄二氢菲具有抗革兰阳性菌活性,但
对于真菌的活性较低;构效关系显示甲氧基能够降

低其抗菌活性, 而对鄄羟苄基能够增强活性[3]。
Yamaki 等[12]指出白及联菲 A、B、C 能够抑制革兰阳

性菌,白及联菲 B 活性最强。
2. 2摇 促进伤口愈合作用

白及收敛止血,消肿生肌,主治跌打损伤、金疮

出血、风湿痹痛、烫伤等。 白及多糖能够促进人类

脐静脉内皮细胞生长,促进血管内皮细胞生长因子

的表达[32],其作用机制与刺激巨噬细胞产生诱导型

一氧化氮合酶(induced NOS,iNOS)、肿瘤坏死因子鄄
琢(tumor necrosis factor鄄琢,TNF鄄琢)、白细胞介素鄄1茁
(interleukin鄄1茁,IL鄄1茁) mRNA 水平增加相关,并且

能够增加这些细胞因子的产生[33]。 也有文献指出

白及多糖能够通过促进表皮生长因子表达,缓和炎

症反应,促进伤口愈合[34]。 白及胶载高分子神经生

长因子,具有显著的促进伤口愈合作用[35]。 Liu
等[36]以白及提取物为原料,设计新型敷料,能够促

进 L929 纤维母细胞的生长,给细胞提供有效的支撑

附着和生长,促进伤口上皮的形成和重建,且从伤

口出剥离时,不会引起新生组织的再损伤。 白及多

糖促进糖尿病溃疡创面愈合,能够有效刺激炎症细

胞浸润,促进上皮组织形成、纤维细胞增殖以及胶

原的合成,增加羟脯氨酸的合成和释放,从而促进

糖尿病溃疡创面愈合[37]。
2. 3摇 抗肿瘤活性

近年来白及被应用于癌症治疗[38],主要包括肝

癌[39]、食管癌[40]、子宫肌瘤[41] 等。 白及醇提物能

诱导 HL鄄60 细胞凋亡,氯仿层诱导效果最好[42]。 氯

仿层和乙酸乙酯层均对小鼠黑色素瘤 B16 细胞生

长有一定的抑制作用;氯仿层效果为其有效部位,

诱导细胞凋亡可能是其作用机制[43]。 白及水提取

液对小鼠 S180 肉瘤有显著抑制作用,肿瘤细胞体积

缩小,核固缩,核染色质变深,表现出肿瘤细胞凋亡

的特征,且能延长 H22 腹水型肝癌小鼠的生存时

间[44]。 Morita 等[14] 筛选出白及化合物 3, 3忆鄄二羟

基鄄2, 6鄄二(对鄄羟苄基)鄄5鄄甲氧基联苄和 3,3忆鄄二羟

基鄄2鄄(对鄄羟苄基)鄄5鄄甲氧联苄能够抑制微管蛋白的

聚合,且前者能够增强 7鄄乙基鄄10鄄羟基喜树碱对

K562 / BCRP 细胞的抗肿瘤活性,起到协同作用。
Park 等[19]报道化合物 bletilnoside A、bletilnoside B、
3鄄O鄄茁鄄D鄄glucopyranosyl鄄3鄄epiruscogenin 具有良好的

抗肿瘤活性,IC50在(3. 98依0. 16)到(12. 10依0. 40)
滋M 之间。
2. 4摇 抗纤维化作用

白及多糖具有抗纤维化活性,其作用机制可能

与下调转化生长因子 茁I 型受体、转化生长因子 茁II
型受体以及 琢鄄平滑肌肌动蛋白的 mRNA、蛋白表达

有关[18]。
2. 5摇 抗氧化活性

白及纤维根部具有抗氧化活性,研究显示总酚

含量较多,能够清除自由基、抑制酪氨酸酶活性[45]。
白及愈伤组织与块茎均具有较强的清除 DPPH·自

由基和还原 Fe2+的能力,且愈伤组织抗氧化效果强

于块茎,与总酚含量成正比[46]。
2. 6摇 作为载体

采用 N,N爷鄄carbonyldiimidazole (CDI) / ethylene鄄
diamine 修饰白及多糖,从而对巨噬细胞产生较好的

亲和力,以其作为载体,靶向运输寡核苷酸或 siRNA
至免疫系统,可用于治疗免疫系统疾病或炎症[47]。
白及胶载重组人表皮生长因子能促进创面表皮细

胞 DNA 合成,提高细胞增殖能力,有利于创面再上

皮化,加速伤口愈合[48]。 白及多糖与左氧氟沙星联

用治疗实验性细菌性角膜炎,能够增强左氧氟沙星

渗透能力,增强其抗菌活性;Wu 等[49]指出抗生素药

物应用白及多糖作为眼科局部给药载体具有非常

好的应用前景。
2. 7摇 抗溃疡作用

白及多糖对大鼠幽门结扎致急性胃溃疡、乙酸

致慢性溃疡及乙醇引起的胃黏膜损伤,都有促进溃

疡愈合的作用[50],其作用机制可能与调节核转录因

子 资B( nuclear factor鄄资B,NF鄄资B) p65 蛋白表达有

关[51],也可能与抑制 TNF鄄琢 和核转录因子 资B
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(nuclear factor kappa,NF鄄资B),上调白细胞介素鄄10
(interleukin鄄10,IL鄄10)水平有关[52]。
2. 8摇 止血

白及正丁醇与水提部位有止血作用,而乙酸乙

酯提取部位则能够延长凝血、出血时间,具有活血

的作用[53],这与正丁醇和水提部位能显著升高腺苷

二磷酸诱导的血小板最大聚集率、乙酸乙酯部位显

著抑制腺苷二磷酸诱导的血小板聚集有关[54]。 白

及雾化吸入治疗咯血症疗效确切,与西药常规治疗

相比效果更好[55]。
2. 9摇 其他药理作用

Sakuno 等[17]证实化合物双[4鄄(茁鄄 D鄄 吡喃葡萄

糖氧)苄基]鄄 2 鄄异丁基苹果酸酯和 dactylorhin A 具

有抑制植物生长作用,前者可能具有广泛地抑制植

物生长作用,因此可用于控制杂草的生长。
白及丹皮酚可用于预防口腔疾病,集消炎、杀

菌、止血、美白功能于一体[56]。 白及丹皮酚可应用

于化妆品。 丹皮酚能够抗菌消炎、抑制黑色素;白
及去腐生肌、保湿润肤,二者合用可产生协同作用,
延缓细胞衰老过程[57]。

3摇 结语

白及为传统中药,其药用已有 2000 多年的历

史。 现代医学对其化学成分和药理活性的研究不

断深入,使得白及药理作用的物质基础也逐渐得到

阐释。 目前对于白及的药理研究,主要集中于止

血、抗菌、促进皮肤修复等方面,而其他药理活性也

给白及传统应用和新领域的开发研究提供充分的

科学依据。 2002 年公布的《关于进一步规范保健食

品原料管理的通知》中新增白及作为保健食品[58],
为保健产品领域开发白及提供依据。 近年来白及

有了新的应用,如治疗癌症、作为载体等,其开发、
应用前景令人期待。
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