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Abstract 
Gastrodin is the main active constituent in precious Chinese medicine Tianma. In recent years, it 
has been found to be effective in treating type II diabetes and its complications. The mechanisms 
of gastrodin in preventing and treating diabetes mainly include lowering blood sugar, reducing 
blood lipid, improving insulin resistance, anti-oxidative stress and anti-inflammation. In addition, 
gastrodin can also prevent and treat diabetic cardiovascular and cerebrovascular complications, 
diabetic peripheral neuropathy, diabetic retinopathy, diabetic foot, diabetic nephropathy, nonal-
coholic fatty liver disease, etc. Now the related effects and mechanisms of gastrodin in preventing 
and treating type II diabetes and its complications are reviewed. 
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摘  要 

天麻素是名贵中药材天麻的主要活性成分，近年来发现它对II型糖尿病及其并发症具有疗效。天麻素防
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治糖尿病的机制主要有降血糖、降血脂、改善胰岛素抵抗、抗氧化应激和抗炎。除此以外，天麻素还能

防治糖尿病心脑血管并发症、糖尿病周围神经病变，糖尿病视网膜病变、糖尿病足、糖尿病肾病、非酒

精性脂肪性肝病等。现对天麻素防治II型糖尿病及其并发症的相关作用和机制展开综述。 
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1. 引言 

II 型糖尿病是我国糖尿病中最常见的类型，大约占所有糖尿病的 90%左右。2013 年全国调查中 II 型
糖尿病患病率为 10.4%，并且患病率呈现逐年上升趋势[1]。该病多发于中老年人，不过近年来有年轻化

趋势，发病原因与肥胖[2]、饮食结构不当、缺乏运动密切相关，这些病因导致胰岛素抵抗或胰岛素分泌

不足，从而出现“三多一少”的典型症状，即多饮，多食，多尿，体重减少。如果糖、脂肪和蛋白质代

谢长期得不到有效的控制，将会导致各种严重的并发症。 
天麻是一种兰科多年生草本植物，主要产于我国，全株不含绿叶，专从侵入体内的蜜环菌菌丝中取

得营养。其干燥块茎亦称天麻，早在两千多年前就已入药，是一味常用却比较名贵的中药材，主治惊痫

抽搐，眩晕，头痛，肢体麻木，手足不遂等。天麻素(gastrodin)是天麻提取物中主要活性成分，又称天麻

苷，现已制成片剂、胶囊、注射液用于临床，常用于治疗椎–基底动脉供血不足、血管神经性头痛和眩

晕症等疾病，近年来发现天麻素对糖尿病及其并发症具有疗效。本文将围绕天麻素对糖尿病及其并发症

的治疗作用，结合相关研究进行综述，以助于进一步对天麻素的研究。 

2. 天麻素的生物合成 

天麻素的化学式为 4-羟甲基苯基-β-D-吡喃葡萄糖苷，其含量是评价天麻质量的首要指标。从植物天

麻中提取天麻素，产量有限且价格昂贵，而通过化学合成天麻素又存在原材料需求大、能耗大和污染大

的问题，相对而言，生物合成天麻素弊端较少，实际应用前景巨大。有人利用重组大肠杆菌或重组黄绿

蜜环菌以葡萄糖为原料生成天麻素，虽然过去存在产量不高的问题，但葡萄糖转化率正在随着技术改进

而升高。最近，钟贝芬等[3]构建了以芳烃化合物 4-甲酚为原料生产天麻素的重组大肠杆菌，将环境污染

物生物降解途径成功应用于天麻素的生物合成，这不仅可以保护环境，还具有一定的产业化应用前景。 

3. 天麻素对糖尿病的防治作用 

3.1. 降血糖 

在链脲佐菌素(STZ)建立的 II 型糖尿病小鼠模型中，天麻素可以改善小鼠多饮多食的症状，应用天麻

素治疗 7 d 后，小鼠血糖有下降趋势，在治疗 14 d 后，天麻素组小鼠血糖与模型组相比已经明显降低，

且降糖作用呈现剂量依赖性[4]。在 KK-Ay 小鼠模型中，各剂量天麻素均可明显降低空腹血糖、尿糖、糖

化血红蛋白水平，且能显著增加肝糖原含量和糖耐量[5]，改善机体的高血糖和细胞内饥饿状态。张勇等

[6]发现天麻素浓度依赖性地促进 L6 肌管的基础糖消耗，并能显著增加胰岛素刺激的糖消耗，即使在胰

Open Access

https://doi.org/10.12677/tcm.2020.92020
http://creativecommons.org/licenses/by/4.0/


陈成 
 

 
DOI: 10.12677/tcm.2020.92020 128 中医学 
 

岛素抵抗状态下，浓度为 500 μmol/L的天麻素仍能有效促进细胞糖消耗，且并不干扰细胞糖酵解和 ATP
的产生。研究显示，天麻素的降糖机制可能包括:促进骨骼肌对葡萄糖的摄取和利用，上调 GLUT4 蛋白

的表达，激活 AMPK 和 Akt 通路；改善胰岛素抵抗；保护胰岛细胞，促进胰岛素分泌；增加肝糖原的合

成；增强胰岛素的作用等。 

3.2. 降血脂 

Min等[7]发现，天麻素可以改善睾酮缺乏模型大鼠的胆固醇代谢紊乱，以剂量依赖性的方式阻止HDL
水平的下降，并降低 LDL-C 和 TG 的水平。在 STZ 诱导的糖尿病小鼠模型中，各剂量天麻素均可降低小

鼠血清中 TC 和 TG 浓度，其中低剂量的天麻素降低 TC 的作用最显著，中剂量的天麻素降低 TG 的作用

最显著[4]。许晓龙选取 68 例高脂血症患者作为实验对象，在常规治疗基础上采用天麻素缓释片治疗，天

麻素组治疗总有效率达 44%，对 TC、TG、LDL-C 的控制有效率均超过 50%，其中对 TC 的控制有效率

高达 68%，患者血脂水平较治疗前明显降低[8]。目前对于天麻素影响脂肪合成与分解代谢的具体作用机

制尚不明确。 

3.3. 改善胰岛素抵抗 

在 KK-Ay 小鼠模型实验中，胰岛素治疗 8 周能剂量依赖性地减轻小鼠的高胰岛素血症，而且胰岛素

耐量实验(ITT)结果显示，相较于未治疗组小鼠在注射胰岛素后血糖基本没降低的情况，各剂量天麻素治

疗组小鼠在注射胰岛素后血糖均出现下降，并在 60 min 后达到最低值，说明天麻素可以恢复小鼠的胰岛

素敏感性[5]。黄河祥[9]认为同型半胱氨酸(Hcy)能抑制胰岛素抑制糖异生的作用，并通过动物实验证明

Hcy 能促进胰岛素抵抗的发生。白永等[10]发现天麻素能增加胰岛素抵抗模型大鼠中胱硫醚合成酶(CBS)
的表达，而转化 Hcy 最主要的酶是 CBS，天麻素能降低血浆 Hcy 的含量，从而降低血浆胰岛素水平，改

善胰岛素抵抗状态。这些研究说明天麻素降低血浆 Hcy 的含量与其增加胰岛素的敏感性密切相关。 

3.4. 抗氧化应激 

糖尿病的高血糖和高游离脂肪酸状态，会导致体内氧化与抗氧化作用失衡，细胞趋向于过氧化状态，

产生过多的 ROS 和 RNS，并激活炎性介质，引起氧化应激。氧化应激会诱发胰岛素抵抗，损伤组织细胞

包括胰岛 β细胞，还会加速动脉粥样硬化。韩磊等[4]通过实验证明糖尿病使小鼠的抗氧化能力下降，而

天麻素可以提高超氧化物岐化酶(SOD)的活性，降低血浆中丙二醛(MDA)的浓度。乔爱敏等[11]用高糖诱

导人脐静脉内皮细胞建立氧化应激模型，发现天麻素通过提高抗氧化酶活性，降低脂质过氧化产物与细

胞内活性氧水平，从而抑制高糖状态下细胞的氧化应激，其机制与天麻素降低细胞 NF-κB基因的表达密

切相关。Hongbin 等[12]证明了天麻素通过降低 ROS 和 MDA 含量来减轻 H2O2 诱导所致肝窦内皮细胞的

氧化应激，其保护机制与天麻素通过 P38 MAPK 上调 Nrf2 和诱导血红素氧合酶-1 (HO-1)有关。在心肌氧

化应激损伤模型中，天麻素能抑制线粒体通透性转换孔(mPTP)的开放，阻止线粒体膜通透性升高，减少

凋亡因子 CytC 的释放以及 caspase-3 的激活，阻断细胞凋亡的进程[13]。 
随着糖尿病的病程进展，在胰岛素抵抗的同时，体内氧化应激指标升高，氧化应激可直接损伤胰岛

β细胞，促进其凋亡，胰岛细胞分泌功能进行性下降，进而出现胰岛素分泌不足的状况。张磊等[14]通过

葡萄糖激发实验发现高浓度葡萄糖刺激能损伤大鼠胰岛素瘤细胞(INS-1)，减少胰岛素的分泌量；而天麻

素能增强 STZ 损伤的 INS-1 细胞的活力，促进其分泌胰岛素，说明天麻素能保护和修复胰岛 β细胞，恢

复其活力和胰岛素分泌功能。另外，天麻素明显减轻 KK-Ay 小鼠胰岛细胞的病理学改变，使受损胰岛形

态学恢复[5]。其保护胰岛细胞的作用机制与天麻素增强胰岛细胞对氧自由基的清除能力有关。 
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3.5. 抗炎 

有资料显示，炎症与 II 型糖尿病的胰岛素抵抗密切相关，炎症因子能参与胰岛素信号转导干扰其信

号转导，也可与氧化应激反应过程相互作用加重胰岛素抵抗[15]。冯宇等[16]发现天麻素能抑制炎症所致

的小鼠耳廓肿胀和肉芽肿，其中低剂量的抗炎效果较好。在脂多糖诱导的 mrc-5 细胞(人胚肺细胞)炎症损

伤模型中，天麻素通过上调 miR-103 的表达和抑制 p38/JNK/NF-κB通路来抑制细胞凋亡和促炎细胞因子

TNF-α等的释放[17]。孟德姣等[18]证明，天麻素通过抑制 TLR4/NF-κB信号通路的激活，从而抑制小胶

质细胞介导的神经炎症反应。有实验表明，晚期糖基化终末产物(AGEs)能上调神经小胶质细胞 IL-1β 和

I6 的表达，而天麻素能抑制 AGEs 对神经小胶质细胞 I-1β和 I6 的诱导作用[19]。 

4. 天麻素对糖尿病并发症的防治作用 

4.1. 心脑血管并发症 

陈湖海等[20]应用天麻素治疗冠心病心绞痛患者 80 例，治疗总有效率高达 92.5%，天麻素能显著降

低患者心绞痛的发作频率和持续时间。在天麻素治疗 II 型糖尿病合并短暂性脑缺血的临床观察中，应用

天麻素注射液能防止血管痉挛，调节微循环，控制短暂性脑缺血的发作，从而预防脑卒中[21]。黄静漪[22]
用天麻素注射液治疗 II 型糖尿病合并脑梗塞患者，能减轻脑神经炎症反应，明显改善患者脑神经功能。

大量临床观察表明，天麻素对糖尿病心脑血管并发症具有防治作用，其作用机制与以下几个方面有关。 

4.1.1. 降压 
谢远龙等[23]观察到，天麻素能舒张离体大鼠的胸主动脉环，其机制可能是通过抑制动脉平滑肌肌浆

网上的肌醇 1,4,5 三磷酸受体，减少肌浆网钙的释放。Shuo 等[24]通过实验证明，天麻素通过 PKA 信号

通路激活血管平滑肌的 ATP 依赖性钾通道(KATP)，大量钾外流引起膜超极化，从而引起血管舒张。陈湖

海等[25]研究发现，天麻素能降低高血压大鼠的收缩压，还能降低血浆 ET-1 含量，升高血浆 NO 含量，

从而舒张血管，并能防止内皮细胞脂质过氧化损伤。在高血压大鼠模型中，天麻素治疗 4 周能降低收缩

压、血清血管紧张素 II 和醛固酮含量，并减少心肌细胞对血管紧张素 1 型受体(AT1R)和过氧化物酶体增

殖物激活受体 y (PPARy)，从而抑制肾素–血管紧张素–醛固酮系统来降低血压[26]。 

4.1.2. 抗动脉粥样硬化 
缺血性心脑血管病的重要病理学基础是动脉粥样硬化。有资料显示，天麻素能增加中央及外周动脉

血管顺应性，降低外周血管阻力。许晓龙[8]认为，天麻素能降低体内血脂水平，并能抑制脂质在主动脉

根部的沉积，具有抗早期动脉粥样硬化的作用。Yang Liu 等[27]通过实验认为，天麻素能与人纤维蛋白

原发生相互作用，降低血浆中纤维蛋白原含量，有效抑制血凝块的形成，明显延长凝血时间，从而降低

血栓形成的风险。朱丽华等[28]发现血小板衍生生长因子-BB (PDGF-BB)能诱导大量 VSMC (血管平滑肌

细胞)发生迁移，而天麻素能抑制 PDGF-BB 诱导的 VSMC 迁移，从而干预 VSMC 从中膜向内膜的迁移，

防止纤维帽的产生。Jiang 等[29]得出结论，天麻素能抑制血管损伤后 PDGF-BB 诱导的血管平滑肌的增

殖，减轻血管新生内膜增生。天麻素能抑制 OX-LDL 诱导的牛主动脉内皮细胞对 HL-60 细胞的黏附，降

低黏附因子的表达[30]，说明天麻素能抑制单核细胞迁入血管内膜，阻止巨噬细胞源性泡沫细胞的生成。

另有研究表明，天麻素能改善动脉压力感受性反射的敏感性，维持动脉血压的稳定[31]。 

4.1.3. 抗缺血再灌注损伤 
治疗缺血性心脑血管并发症时，通过介入手术等方式恢复缺血组织的血供是必要的，缺血再灌注损

伤不可避免，而天麻素能够减轻缺血再灌注损伤。在脑缺血缺氧大鼠模型中，天麻素通过 STAT3 信号通
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路降低星形胶质细胞 NLRP3 和 NLRP4 炎性小体的表达[32]。在大鼠脑缺血再灌注模型中，天麻素预处

理能够减少脑梗死面积，改善神经功能，并减轻损伤程度[33]。在小鼠心脏缺氧再灌注损伤模型中，天麻

素预处理能减少心肌梗死的面积及心肌细胞凋亡，减轻炎性细胞的浸润，增加毛细血管的生成[34]。该作

用机制与天麻素抗炎和抗氧化应激有关。 
糖尿病并发心脑血管疾病时，细胞的自噬功能失衡，自噬的过度抑制或过度激活均会对机体造成不

利影响，而天麻素能调节缺血再灌注损伤前后心肌细胞的自噬。在小鼠缺血前通过天麻素预处理能通过

促进自噬通量减少心肌梗死的面积，从而减轻缺血再灌注损伤[35]。而对于已受到缺血再灌注损伤的大鼠

心肌细胞，天麻素则通过 PI3K-AKt 通路的 mTOR 信号降低细胞自噬水平[36]。 

4.1.4. 保护中枢神经 
有实验表明，天麻素能抑制 db/db 小鼠海马体内质网应激和 NLRP3 炎症小体的激活，从而改善 db/db

小鼠的认知功能障碍和抑郁样行为[37]。糖尿病所致代谢紊乱会促进阿尔茨海默病等神经退行性疾病的发

生，而天麻素能抑制 β-淀粉样蛋白在脑内的沉淀，并抑制谷氨酸等递质的神经毒性作用，促进神经发生，

改善学习记忆障碍和运动障碍，从而延缓糖尿病脑病的进程[38] [39]。 
除上述作用外，天麻素还能抑制心肌肥厚与纤维化[40]。 

4.2. 糖尿病周围神经病变 

糖尿病周围神经病变(DPN)是 II 型糖尿病最常见的慢性并发症，以周围神经功能障碍为表现，约 50%
的糖尿病患者可出现周围神经明显损害的症状，20%的 2 型糖尿病患者在出现糖尿病症状时就有 DPN 
[41]。在机体高血糖状态下，DPN 的发病机制与 Maillard 反应、多元醇通路的异常激活、氧化应激、炎

症反应等的直接作用有关[42]。许多临床观察发现，天麻素单独应用或与其它药物联合治疗，可以减轻糖

尿病人的四肢麻木、疼痛和针刺感，说明天麻素对糖尿病性周围神经病变有很好的临床疗效[43] [44] [45]。
有实验表明，天麻素能增大蟾蜍离体坐骨神经干动作电位的幅度，并增加兴奋传导的速度，提示一定的

神经保护作用[46]。在天麻素影响兔在体坐骨神经损伤的实验中，天麻素能恢复神经的完整性，提高神经

的传导速度，增加再生髓鞘的数量，并避免神经瘤的产生，表明天麻素能有效促进周围神经的再生修复

[47]。在体外 H2O2 诱导的 SH-SY5Y 神经细胞受损模型中，天麻素通过 Nrf2 信号通路发挥抗氧化应激和

抗炎作用，从而减少神经细胞的凋亡[48]。在体外培养的雪旺细胞模型中，持续应用浓度为 0.05 mg/ml
的天麻素，能提高雪旺细胞的增殖分化，促进其分泌神经生长因子[49]。 

糖尿病周围神经痛，属于慢性神经病理性痛，是糖尿病周围神经病变最明显的症状。天麻素可以在

一定程度上缓解该疼痛，其镇痛机制可能与以下几个方面有关：通过抑制电压门控的离子通道和酸敏感

离子通道从而抑制背根节(DRG)神经节外周伤害感受器的超兴奋状态；抑制脊髓背角初级传入突触传递

的效能[50]；促进脑源性神经营养因子的分泌；抗炎作用等。 

4.3. 糖尿病性视网膜病变 

4.3.1. 对视网膜神经节细胞(RGC)的保护作用 
在杨晓春等[51]建立的 II 型糖尿病大鼠模型中，糖尿病大鼠的 RGC 较正常大鼠明显减少，严重影响

视功能，而应用天麻素后受损的 RGC 明显减少，说明天麻可以减轻糖尿病对视网膜神经节细胞的损伤。 
小胶质细胞过度活化是糖尿病性视网膜病变的重要因素[52]。天麻素可抑制视网膜小胶质细胞的活

化，同时减少小胶质细胞对 TNF-α和 iNOS 的表达和 p38MAPK 磷酸化，从而减轻神经炎症，明显减少

RGCs 的凋亡[53]。 
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4.3.2. 对视网膜血管内皮细胞的保护作用 
糖尿病对视网膜血管内皮细胞的持续损伤，会引起视网膜微血管硬化内皮细胞异常增殖和新生血管

形成，从而导致糖尿病性视网膜病变。Tong-He Zhang 等[54]证明天麻素能改善高糖对人视网膜内皮细胞

(HRECs)活力的抑制作用，对抗高糖诱导的氧化应激介导的 HRECs 凋亡，其作用可能是通过 SIRT 1/TLR 
4/NF-κBp 65 信号通路发挥的，说明天麻素可以提高 HRECs 的抗氧化损伤的能力。 

4.4. 糖尿病足 

糖尿病足是由于糖尿病下肢血管和神经病变，加上细菌感染，所导致足部软组织的溃疡和骨关节的

畸形。张英泽等[55]使用天麻素注射液穴位注射治疗糖尿病足 78 例，总有效率为 97.43%，表明天麻素对

糖尿病足有较好的临床疗效。其机制除了抗血管硬化和保护周围神经，还可能与天麻素增强机体的免疫

功能、减轻炎症、抑制骨的异常重建相关。糖尿病人由于免疫功能障碍，加上高血糖状态，一旦足部出

现伤口常会引起细菌大量感染，导致溃疡与坏疽。冯宇等[16]通过实验证明天麻素在一定程度上促进了淋

巴细胞的增殖，并显著增强了 NK 细胞的吞噬能力，说明天麻素具有很好的免疫调节功能。在大鼠皮肤

创面模型中，天麻素能明显缩小伤口面积，增多创面毛细血管的生成[56]，说明天麻素能够促进皮肤创面

愈合，从而抑制细菌对足部伤口的感染。 
糖尿病足病后期会出现 charcot 关节病，引起足、踝关节的炎症，常伴随骨量减少和新骨形成，是导

致足部畸形的原因之一[57]。Jian Chen 等[58]发现天麻素能抑制 IL-1β诱导的软骨细胞凋亡，并减少炎症

介质(IL-6、TNF-α)的产生从而减轻骨关节的炎症。Feng Zhou 等[59]通过实验研究得出，天麻素通过下调

NFATc1 信号通路抑制破骨细胞前体的迁移和分化，从而抑制骨吸收，防止骨的异常重建，并且还有抗

骨质疏松的作用。 

4.5. 糖尿病肾病 

糖尿病肾病(DKD)是 II 型糖尿病主要的微血管并发症之一，其发病机制与糖代谢紊乱、炎性反应、

氧化应激、内质网应激、自噬等相关，目前 DKD 已成为终末期肾脏病的第二位原因。抑制 RAS 已被证

明是减缓 DKD 进展最有效的单一疗法[60]，天麻被证实能够抑制 RAS [27]，并且天麻具有降糖降压功能，

能延缓糖尿病肾病的进展。 
糖尿病肾病最特征性的是糖尿病肾小球硬化症。张勇等[5]首次报道了天麻素对 DKD 的改善作用，

对患有严重肾小球硬化症的 KK-Ay 小鼠应用天麻素 8 周，小鼠的肾脏形态学得到明显改善，肾小球硬化

程度下降，肾组织中晚期糖基化终末产物和 TG 含量明显减少，血清肌酐水平明显下降，尿量恢复正常，

尿蛋白明显减少，肾脏功能基本上恢复正常。 
天麻素防治 DKD 的作用机制可能为改善糖代谢紊乱，抑制 Maillard 反应，抗炎，调控细胞内自噬功

能，抗氧化应激和抗内质网应激等。 

4.6. 非酒精性脂肪性肝病(NAFLD) 

最新的“多重打击”学说认为，NAFLD 与 II 型糖尿病密切相关[61]。在体外实验中，天麻素可明显

抑制油酸诱导的 HL-7702 细胞脂肪聚积并降低细胞内 TG 含量[62]。在高胆固醇饲料诱导的 NAFLD 斑马

鱼幼体模型中[63]，天麻素具有调脂、抗氧化和抗炎的作用。曲丽丽[64]对 C57BL/6j 小鼠给予高脂饲料

建立 NAFLD 模型，应用天麻素作为预防性给药，发现天麻素具有降血糖、降血脂和缓解胰岛素抵抗的

作用，并能增加肝脏对脂肪酸的代谢，还显著下调小鼠肝脏中促炎细胞因子 TNF-α，IL-6，COX-2 等的

表达；她还在 NFALD 大鼠模型中应用天麻素作为治疗性给药，发现血清中 AST 和 ALT 水平明显下降，

肝脏中TG含量降低，肝脏功能得到改善。天麻素改善NAFLD的作用与其激活AMPK/Nrf 2通路有关[65]。 
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5. 小结及展望 

综上所述，天麻素具有降糖、降脂、改善胰岛素抵抗、抗氧化应激和抗炎等作用，对治疗糖尿病及

其并发症具有一定的疗效。 
天麻素被公认毒性小和不良反应少，在天麻素治疗妊娠期偏头痛患者的临床研究中，应用天麻素未

引起妊娠期不良症状，且未增加新生儿畸形及其它不良妊娠结局[66]，从侧面显示了天麻素治疗妊娠期患

者的安全性，提示了天麻素用于治疗妊娠糖尿病的可能性。有实验显示，50 mg/kg 的天麻素改善糖代谢

和胰岛素抵抗的效果与 200 mg/kg 的二甲双胍(Met)相当[5]，而且它的生物利用度高并且不影响肝药酶的

活性，天麻素未来有望成为新型的口服降糖药。天麻素及其它天麻提取物的潜在医疗价值值得进一步的

研究。 
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