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摘  要：姜黄素是姜黄 Curcumae Longae Rhizoma中的一种多酚类活性单体，具有抗肿瘤、抗炎、抗氧化、代谢调节等药理

作用。现有研究表明，姜黄素在肿瘤疾病、炎症性疾病及代谢性疾病等领域表现出广泛的生物学潜力。然而，其在吸收、分

布、代谢和排泄等药动学过程中存在水溶性差、生物利用度低等问题，限制了临床应用的进一步推进。针对上述不足，国内

外学者采用聚合物纳米粒、聚合物胶束、纳米乳等新剂型技术，以提高姜黄素的溶解度、稳定性、靶向性和生物利用度。通

过系统综述姜黄素的 药理-临床研究-药动-剂型”等方面最新进展，检索中国知网、PubMed、Web of Science等数据库中姜

黄素药理作用、临床研究、药动学及制剂开发的最新研究进展进行归纳总结，并结合新型递送系统的设计策略讨论其临床转

化潜力，为姜黄素的深入研究与应用提供参考。 
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Abstract: Curcumin is a polyphenolic active compound in Jianghuang (Curcumae Longae Rhizoma), exhibiting pharmacological 

effects such as antitumor, anti-inflammatory, antioxidant, and metabolic regulation properties. Existing research indicates that curcumin 

demonstrates broad biological potential in fields including tumor diseases, inflammatory diseases, and metabolic disorders. However, 

issues such as poor water solubility and low bioavailability during its pharmacokinetic processes—including absorption, distribution, 

metabolism, and excretion—have limited further advancement in clinical applications. To address these limitations, researchers 

worldwide have employed novel delivery technologies such as polymeric nanoparticles, polymeric micelles, and nanoemulsions to 

enhance curcumin's solubility, stability, targeting efficiency, and bioavailability. This systematic review summarizes the latest advances 

in curcumin's pharmacology, clinical research, pharmacokinetics, and formulation development by analyzing databases including 

CNKI, PubMed, and Web of Science. It also discusses the clinical translation potential of novel delivery systems and their design 

strategies, providing a reference for further research and application of curcumin. 
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姜黄为姜科植物姜黄 Curcuma longa L.的干燥

根茎，始载于（ 新修本草》，性味苦辛温，具有破血

行气，通经止痛之功效，为中医常用活血药材。姜

黄中含有一类小分子酸性多酚类化合物[1]，包含姜

黄素、去甲氧基姜黄素和双去甲氧基姜黄素等。姜黄

素分子式为 C21H20O6，相对分子质量为 368.38，结

构为二芳基庚烷。其中，甲氧基（-OCH3）、酚羟基

（-OH）、双键和羰基为主要官能团。Milobędzka等[2]

于 1910 年首次系统阐明了姜黄素的化学结构，该

化合物被认为是姜黄中最主要的活性成分之一。大

量研究表明，姜黄素具有抗肿瘤、抗炎、抗氧化、

代谢调节等药理活性[3-8]。此外，多项临床研究表明，

姜黄素在肿瘤疾病、炎症性疾病及代谢性疾病等领

域具有一定的临床疗效与良好安全性，进一步支持

其作为候选药物的应用前景[9-11]。 

然而，姜黄素广泛的药理活性与其低效的的药

动学特性形成了巨大反差。其在生物体内的吸收、

分布、代谢和排泄过程中存在多重障碍，导致水溶

性差及口服生物利用度极低（通常不足 1%）[12]，

严重限制了其药理作用的充分发挥及临床应用。尽

管当前已有较多研究探讨姜黄素的药理作用、临床

应用及药动学特性，但相关研究仍欠系统整合，特

别是（ 药理-临床-药动-剂型”之间的关联尚缺乏全

面阐释。改善姜黄素理化性质的新剂型开发（（聚合

物纳米粒与胶束、纳米乳、脂质体、磷脂复合物、

环糊精包合物、微球、水凝胶等）可能成为突破其

药动学瓶颈的关键途径。鉴于此，本文从（ 药理作

用-临床研究-药动学特性-制剂开发”4 个层面系统

综述姜黄素的研究进展，重点阐明新型递药系统在

改善药动学特性从而增强药理和临床效应之间的

桥梁作用，为姜黄素在多种疾病中的研究与应用提

供参考。 

1  药理作用及机制 

1.1  抗肿瘤 

姜黄素抗癌作用广泛，已有研究证实姜黄素抑

癌谱中包括肺癌、结直肠癌、胃癌等，其抗肿瘤效

应呈现出典型的多靶点特征，主要涉及肿瘤发生发

展的关键分子网络，包括靶向核心癌症信号轴、抑

制上皮-间质转化（（epithelial-mesenchymal transition，

EMT）、干扰癌症干细胞信号及改善免疫微环境等

核心环节。 

1.1.1  靶向核心癌症信号轴  姜黄素可同时调控

多条典型致癌信号通路，形成以干预核因子 -κB

（nuclear factor-κB，NF-κB）、磷脂酰肌醇 3-激酶

（phosphatidylinositol-3-kinase，PI3K）/蛋白激酶 B

（protein kinase B，Akt）/哺乳动物雷帕霉素靶蛋白

（mammalian target of rapamycin，mTOR）、丝裂原活

化蛋白激酶（mitogen-activated protein kinase，

MAPK）等核心信号通路抗肿瘤作用实现为中心的

交互网络。在稳态条件下，NF-κB与 NF-κB抑制蛋

白（inhibitor of NF-κB，IκB）结合滞留于胞浆；刺

激状态下 IκBα被 IκB激酶（IκB kinase，IKK）介

导磷酸化并降解，使 NF-κB入核启动靶基因表达。

体内外实验结果表明，姜黄素可抑制 IKK活化，下

调缺氧诱导因子-1α（hypoxia-inducible factor-1α，

HIF-1α）mRNA及 VEGF蛋白表达，从而阻断 NF-

κB的核转位，干扰肿瘤血管生成过程[13]。机制学研

究表明姜黄素能阻止 IκBα的降解并抑制NF-κB p65

亚基的磷酸化，从而阻断该通路活化[14]。姜黄素可

降低 PI3K 与 Akt 的转录或磷酸化水平，使下游

mTOR信号失活，从而诱导细胞周期阻滞、凋亡或

自噬。在人肺癌 A549细胞中，姜黄素 40 μmol/L可

显著下调 PI3K与 Akt的 mRNA表达，提示其可能

通过抑制该通路促进自噬性细胞死亡[15]。此外，姜

黄素能差异性调节 MAPK 通路各分支活性从而调

控 B淋巴细胞瘤-2（B-cell lymphoma-2，Bcl-2）/Bcl-

2相关 X蛋白（Bcl-2 associated X protein，Bax）的

值并诱导凋亡[16]。姜黄素还可抑制Wnt/β-连环蛋白

（β-catenin）通路的活化及 β-catenin的核内累积，从

而抑制下游 Cyclin D1、c-Myc等基因表达，延缓肿

瘤进展。在肝癌模型中，其抑制该通路后可使肿瘤

生长明显减缓[17]。 

1.1.2  抑制 EMT  EMT 是肿瘤细胞获得迁移和侵

袭能力的关键生物学过程。研究显示，姜黄素可从

多个环节干预 EMT。在炎症相关信号方面，姜黄素

可抑制 Toll样受体 4（Toll-like receptor 4，TLR4）

及其下游髓样分化因子 88（myeloid differentiation 

factor 88，MyD88）的表达。TLR4/MyD88 活化可

促进 NF-κB 和 MAPK 等通路，进而诱导波形蛋白

（Vimentin）和 N-钙黏蛋白（N-cadherin）等间质表

型的上调[18]。在受体酪氨酸激酶信号方面，姜黄素

能够抑制表皮生长因子受体（epidermal growth 

factor receptor，EGFR）的表达或磷酸化水平，从而

减少 Snail、Slug等 EMT相关转录因子表达。此外，

姜黄素还能降低基质金属蛋白酶活性，从而减少细

胞外基质降解，对细胞迁移具有一定限制作用[19]。 
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1.1.3  干扰癌症干细胞信号  miR-21 是多种肿瘤

中表达升高的致癌性 miRNA，在肿瘤细胞侵袭、迁

移及化疗耐药中发挥重要作用[20]。研究发现，姜黄

素 20 μmol/L处理人肝癌 HepG2细胞后，可显著降

低 miR-21 的表达，解除其对磷酸酶与张力蛋白同

源物（phosphatase and tensin homolog，PTEN）及程

序性细胞死亡因子 4（programmed cell death 4，

PDCD4）的抑制，从而介导姜黄素抑制肿瘤细胞转

移的效应[21]。除 miR-21 调控外，姜黄素对核受体

通路亦有影响。有研究报道，姜黄素可激活孕烷 X

受体（pregnane X receptor，PXR），提高 HepG2细

胞中 PDCD4的 mRNA、水通道蛋白及多药耐药性

基因 1（multidrug resistance gene 1，MDR1）、细胞

色素 P450 3A4（cytochrome P450 3A4，CYP3A4）

蛋白表达[22]。此外，有研究指出姜黄素还能通过诱

导细胞内活性氧积累，激活 DNA 损伤反应并引起

G2/M 期阻滞及细胞凋亡[23]。这一效应在一定程度

上削弱了癌细胞维持 干性”和自我更新的能力。 

1.1.4  改善免疫微环境  已有研究表明，姜黄素在

调节肿瘤免疫微环境方面具有显著作用。姜黄素能

够抑制肿瘤细胞及肿瘤相关巨噬细胞分泌的肿瘤

坏死因子-α（tumor necrosis factor-α，TNF-α）、白细

胞介素-6（interleukin-6，IL-6）等炎性介质，降低

NF-κB、信号传导及转录激活蛋白 3（signal transducer 

and activator of transcription 3，STAT3）等炎症信号

的活化水平，从而减轻肿瘤组织的炎症状态[24]。在免

疫细胞方面，姜黄素可影响巨噬细胞极化，抑制M2

型相关表型，增强M1型相关基因表达[25]。部分动

物实验显示，姜黄素处理后肿瘤组织 CD8⁺ T 细胞

浸润增加，而调节性 T细胞数量减少[26]。此外，姜

黄素可下调肿瘤细胞表面程序性死亡配体 1

（programmed death-ligand 1，PD-L1）表达，并削弱

γ干扰素诱导的 PD-L1上调，可能与其抑制 STAT3

活性有关。上述研究提示，姜黄素通过调控炎性介

质、免疫细胞表型及免疫检查点分子等多环节改善

肿瘤免疫微环境，从而增强抗肿瘤反应[27]。 

综上，现有研究表明姜黄素在多种肿瘤模型中

均表现出稳定的抑制作用，其抗肿瘤效应呈现多靶

点、多通路协同调控特征。机制上，姜黄素可调控

NF-κB、PI3K/Akt/mTOR、MAPK及 Wnt/β-catenin

等关键信号通路，抑制肿瘤细胞增殖、迁移与侵袭，

并通过干预 EMT、致癌性 miRNA及氧化应激相关

过程影响肿瘤干细胞样特征。同时，姜黄素还能调

节炎性因子释放、免疫细胞表型及免疫检查点分子

表达，改善肿瘤免疫微环境（（图 1）。上述结果为姜

黄素的抗肿瘤作用提供了实验依据，但其关键靶点

及临床转化价值仍需进一步研究。 

1.2  抗炎 

研究证实，姜黄素通过多靶点作用发挥抗炎

功效，在脓毒症急性肺损伤大鼠中姜黄素呈剂量相

关性抑制中性粒细胞数目、TNF-α水平及促炎介质

释放，同时上调超氧化物歧化酶（ superoxide 

dismutase，SOD）水平；姜黄素 200 mg/kg可显著

降低肺泡灌洗液炎症细胞浸润和血清 IL-1β/IL-6水

平[28]。机制研究表明，姜黄素通过抑制 NF-κB、

MAPK磷酸化，加强核因子 E2相关因子 2（（nuclear 

factor E2 related factor 2，Nrf2）的表达实现组织中

IL-1β、IL-2、IL-6、TNF-α、单核细胞趋化蛋白-1

（monocyte chemoattractant protein-1，MCP-1）等炎症

因子的表达抑制，从而展现出显著的抗炎效果[29]。此

外，姜黄素能够抑制 TLR信号通路的激活，减少巨

噬细胞的活化，进而调控 M1/M2 极化过程及其效

应功能，使促炎因子释放的减少[30]。NOD样受体热

蛋白结构域 3（（NOD like receptor family pyrin domain 

containing 3，NLRP3）炎症小体是胆碱能抗炎途径

的关键受体，该受体在识别损伤相关分子模式

（（damage-associated molecular patterns，DAMPs）后，

可诱导半胱氨酸天冬氨酸蛋白酶-1（cystein-asparate 

protease-1，Caspase-1）活化，驱动 IL-1β与 IL-18的

成熟和释放过程[31]。姜黄素可以通过硫氧还蛋白互

作蛋白（thioredoxin-interacting protein，TXNIP）-

NLRP3信号轴，抑制 Caspase-1表达，下调促炎因

子的转录和翻译水平，从而抑制炎症反应[32]。 

综上，姜黄素通过调节细胞因子表达、抑制NF-

κB/MAPK/TLR的活化、调节M1/M2巨噬细胞极化

等多靶点、多通路参与抗炎过程，姜黄素用于治疗

炎症作用机制复杂，潜在的调节机制仍待研究。 

1.3  抗氧化 

活性氧是在体内重要的自由基组成成分，当活性

氧生成速率超过机体清除能力时会引发活性氧稳态

失衡和过量积聚，从而导致氧化应激现象出现[33-35]。

姜黄素中的酚羟基及亚甲基等基团可作为氢供体，

直接与活性氧发生反应，有效清除包括过氧化氢、

超氧阴离子、羟自由基及单线态氧在内的多种氧化

性物质[36-37]。姜黄素内部存在 2个烯键-酮基共轭构

成的迈克尔受体部分可与Kelch样 ECH关联蛋白 1 
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图 1  姜黄素多靶向抗肿瘤机制图 

Fig. 1  Schematic diagram of multitarget anticancer mechanisms of curcumin 

（（Kelch-like ECH-associated protein 1，Keap1）蛋白

相邻的硫醇基发生相互作用进而形成共价加合物

结构形式，促使其释放 Nrf2转录因子。增强谷胱甘

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

血红素加氧酶-1（（heme oxygenase-1，HO-1）等的合

成水平提升，有效缓解氧化应激损伤[38-41]。 

综上，姜黄素可直接清除自由基和间接激活

Nrf2防御系统的（ 双轨制”抗氧化机制已较为明确。

当前研究的焦点已不应仅限于验证该机制，而应转

向探索如何利用此特性干预氧化应激为核心驱动

力的疾病，如放射性损伤、缺血再灌注损伤、化疗

不良反应管理等。同时，需警惕长期、大剂量激活

Nrf2通路可能存在的潜在风险。 

1.4  代谢调节 

姜黄素可通过多靶点机制调节糖脂代谢：其核

心机制多与提高胰岛素敏感性，抑制胰岛素信号通

路关键分子的表达与激活有关。机制研究表明，姜

黄素能够提高胰岛素刺激下蛋白激酶B第 473位丝

氨酸（（protein kinase B Serine 473，AktSer473）磷酸

化水平，激活 PI3K/Akt信号通路可增强细胞对胰岛

素的反应性，有助于改善葡萄糖代谢稳定[42]。基于网

络药理学，推测姜黄素可能通过调节 STAT3、EGFR、

Bcl-2等可能是姜黄素参与调节代谢的靶点[43]。另有

研究表明，姜黄素具有抗肥胖与抑制脂肪生产的作

用，其机制在于促使白色脂肪组织呈现棕色样转变

以提升产热水平，并且减少了脂肪生成有关基因表

达量，增加了脂肪酸氧化关键酶的含量，从而减少

体内脂肪堆积[44]。 

综上，姜黄素通过调节糖脂代谢、激活 PI3K/ Akt

信号通路、调节肠道菌群等，发挥综合代谢调节作

用，然而，关于其减肥、调脂效果的研究多来自于动

物模型，其在人体中的效果往往因生物利用度低而

大打折扣。未来临床研究的重点应集中于开展长期、

大规模的随机对照试验，并寻找可靠的中介生物标

志物，以客观评估其完善相关临床研究数据。 

1.5  其他 

鉴于姜黄素药理作用报道广泛，本文重点围绕

其在肿瘤发生发展、炎症及代谢调节等药理作用进

行阐述，其余作用仅作概述性介绍。在神经保护方

面，在阿尔茨海默病小鼠模型中发现姜黄素可以减

少 β淀粉样蛋白 1-42（amyloid-beta 1-42，Aβ1-42）

聚集、调节 Tau蛋白磷酸化、减少神经原纤维缠结
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形成从而改善认知功能[45]。在抗动脉粥样硬化方

面，有学者发现姜黄素可以调节心脏腺苷酸活化蛋

白激酶（adenosine monophosphate activated protein 

kinase，AMPK）磷酸化水平，下调 TXNIP表达，

减轻心肌氧化应激损伤，还可以抑制 NF-κB等促炎

因子，减少炎症介质释放，减缓动脉粥样硬化及心

血管炎症[46-48]。在肝保护方面，姜黄素对肝脏的保

护作用具体表现在抗氧化、保护肝细胞、改善肝功

能、缓解肝缺血再灌注损伤等方面[49]。王锦铭[50]研

究发现姜黄素通过抑制壬基酚诱导的脂质合成上

调，恢复脂肪酸氧化下调，抑制活性氧活化，调节

AMPK/mTOR 通路，降低活性氧水平并激活该通

路，从而抑制壬基酚诱导的 HepG2细胞脂肪变性，

改善非酒精性脂肪性肝病样病理改变。在肾保护方

面，姜黄素能调节胰岛素敏感性，降低血糖、调节

血脂水平，减轻高糖、高脂环境对肾脏的损伤[51]。

实验表明姜黄素能够减轻肾小管病理损伤，并通过

增加肾组织中内皮祖细胞的数量及促进血管内皮

标志物 CD31的表达，增强肾组织血管内皮的修复

能力，从而缓解缺血再灌注所导致的肾损伤[52]。在

抗纤维化方面，姜黄素在心、肺、肝、肾等纤维化

疾病模型中效果较好，姜黄素抗纤维化的机制主要

是抑制成纤维细胞的增殖与分化，诱导成纤维细胞

凋亡，减少炎症细胞释放，减少转化生长因子-β分

泌及通路，减少细胞外基质（extracellular matrix，

ECM）沉积来发挥抗纤维化作用[53]。在免疫凝血作

用方面，姜黄素通过抑制血小板聚集、延长凝血时

间、促进血栓溶解、增强纤溶活性发挥抗凝血与抗

血栓作用，同时调节多种免疫细胞功能及炎症因子

以维持免疫平衡并治疗相关疾病。在体外与动物模

型中，姜黄素及其姜黄素类化合物既能显著延长家

兔血浆复钙时间及凝血酶时间，又能加快体外血栓

及全血凝块的溶解[54]。在抗菌方面，姜黄素对于金

黄色葡萄球菌、表皮葡萄球菌及幽门螺杆菌有明显

的抑菌活性。以幽门螺杆菌为例，姜黄素可呈剂量

相关性下调诸如细胞毒素相关基因 A/E毒力基因，

降低细菌黏附和炎症因子释放，并且还能够抑制脲

酶活性，使细菌无法在胃酸环境中生存[55]。综上，

姜黄素具有肝肾保护、抗纤维化、免疫凝血、抗菌

等药理作用。 

2  姜黄素的临床研究 

随着姜黄素药理机制的阐明，其临床转化研究

日益受到关注。近年来的循证医学证据表明，姜黄

素在肿瘤、炎症及代谢性疾病的辅助治疗中展现出

较大潜力，常与常规疗法联用并可能发挥协同增效

作用。然而，现有临床证据整体上仍较为分散，亟

需更多设计严谨的高质量临床试验来确证其疗效

与安全性。 

2.1  肿瘤疾病 

多项临床试验提示姜黄素在多种肿瘤治疗中

具有良好耐受性，并可能改善疾病控制率与生活

质量。姜黄素联合叶酸/5-氟尿嘧啶/奥沙利铂化疗

等化疗方案用于转移性或晚期结直肠癌具有良好

耐受性，并可能改善疾病控制率及生活质量[56]。

姜黄素可有效缓解芳香化酶抑制剂相关关节痛，

提高激素受体阳性乳腺癌患者的治疗依从性与生

活质量[57]。在局部放化疗相关毒性管理方面，一

项针对鼻咽癌及头颈部鳞状细胞癌患者随机对照

试验证实，局部或口服姜黄素制剂可显著减轻口

腔黏膜炎程度，缩短恢复时间，并在一定程度上改

善患者顺应性[58]。此外，探索性临床研究发现，经

动脉化疗栓塞术后应用姜黄素有助于改善肝功能

与氧化应激水平，促进患者术后恢复[59]。尽管现

有研究在多种肿瘤中呈现一定积极信号，但姜黄

素在非小细胞肺癌领域的循证证据仍然薄弱，相

关研究主要集中于 I期试验和小样本探索性研究，

循证等级有限。已有少量临床试验尝试将姜黄素

与铂类化疗或靶向治疗联用，结果显示其安全性

与可耐受性良好[60]，并具有改善炎症状态或免疫

反应的潜力。然而，目前仍缺乏大样本、严格设计

的随机对照试验验证其对生活质量、生存结局及

系统炎症指标的明确临床获益[61]，尤其在非小细

胞肺癌中尚缺乏能够支撑指南推荐的关键性临床

终点研究。因此，姜黄素在非小细胞肺癌中的临床

应用仍需更多高质量研究支持。 

2.2  炎症性疾病 

除肿瘤领域外，姜黄素的抗炎特性在多类炎症

性疾病也显示出应用潜力。炎症性肠病方面，一项

随机对照试验显示姜黄素联合美沙拉嗪较安慰剂

更有效诱导临床与内镜缓解，安全性良好[62]。姜黄

素原位凝胶联合舒阴汤治疗霉菌性阴道炎在改善

临床症状方面及恢复阴道微生态平衡方面优于单

用舒阴汤治疗，且安全性良好，不良反应发生率无

显著差异[63]。姜黄素与布地奈德联用能促进过敏性

鼻炎患者免疫功能的提高，且不良反应少[64]。在急

性胰腺炎治疗中，与曲克芦丁联用能够减轻患者的
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炎症反应，促进肠道功能恢复，对病情改善具有较

好的疗效[65]。 

2.3  代谢性疾病 

多项临床试验表明，口服姜黄素联合常规降糖

治疗可显著改善 2 型糖尿病患者的胰岛素抵抗，降

低空腹血糖、糖化血红蛋白及胰岛素抵抗指数，并有

助于调控 C反应蛋白、TNF-α等炎症因子水平[66-67]。

一项随机、双盲试验发现补充纳米化姜黄素能显著

降低三酰甘油并改善胰岛 β-细胞与部分代谢指标，

提示其在综合改善代谢异常方面具有优势[68]。对非

酒精性脂肪性肝病患者，联合常规治疗可显著下降

丙氨酸氨基转移酶、天冬氨酸氨基转移酶和肝脂含

量，并改善胰岛素敏感性及肝脏炎症状态，部分研

究还观察到肝脏纤维化指标的改善趋势[69]。与吡格

列酮联合辅助治疗能改善非酒精肝病患者的人体

测量指标、血压、血脂、血糖和肝功能[70]。目前姜

黄素与他汀类药物联合的直接大型随机对照试验

仍有限，但多项随机对照试验与荟萃分析显示姜黄

素单药或高生物利用度制剂可降低三酰甘油、总胆

固醇，提示与他汀联用可能具有协同调脂潜力，但

仍需专门设计的临床研究验证[71]。在前驱糖尿病与

肥胖人群中，姜黄素干预亦被证实可改善糖脂代谢

与氧化应激状态，延缓向糖尿病进展的风险[72]。此

外，口服姜黄素可改善妊娠期糖尿病高危孕妇的

FPG、产前-孕前体质量变化及新生儿结局，提示其

对妊娠期糖尿病患者的血糖有积极调节作用[73]。然

而，与妊娠相关的人群研究样本量普遍较小，且孕

期药物安全性需更加严格的长期随访验证，因此其

结果仍需谨慎解读。 

尽管上述研究显示姜黄素在多类疾病中具有

一定的辅助治疗潜力，但其临床应用仍面临重要挑

战。值得注意的是，部分高质量随机对照研究在健

康人群中未观察到代谢或炎症指标的显著改善，提

示姜黄素的疗效可能与机体存在病理状态密切相

关，其在疾病背景下的炎症与氧化应激相关通路激

活，与健康生理状态下的作用存在本质差异。此外，

当前多数临床研究仍存在样本量有限、随访周期较

短、终点异质性较大的局限性。更为关键的是，姜

黄素固有的低口服生物利用度及快速代谢严重制

约其临床效应的充分发挥，使其转化应用面临明显

瓶颈。因此，开发新型递药系统以提高其生物利用

度与靶向性，并开展大规模、多中心、长期随访的

临床研究，对于全面评估姜黄素的真实临床价值至

关重要。未来研究亟需在优化药动学基础上，聚焦

明确临床终点，以推动其从（ 辅助性证据”向（ 循

证推荐”的转化。 

3  药动学 

3.1  吸收 

姜黄素在水性环境中溶解度极低。Shoba等[74]

发现大鼠口服给药姜黄素 2 g/kg时，血清中药物浓

度达峰时间为 0.83 h，达峰浓度仅（1.35±0.23）

μg/mL，半衰期为（（1.70±0.58）h。Bangphumi等[75]

研究显示，ig姜黄素 40 mg/mL于大鼠，其绝对生

物利用度仅为 0.13%。Gutierres 等[76]通过液相色谱

法测定大鼠血浆中的姜黄素浓度，大鼠 ig姜黄素 500 

mg/kg 后最大血药浓度（peak concentration，Cmax）

为（0.06±0.01）μg/mL，消除半衰期后为（32.70±

12.92）min，口服的绝对生物利用度仅有 0.47%。 

综上，姜黄素吸收障碍是导致口服生物利用度

低的主要原因，因此提高溶解度与肠道渗透性是剂

型改良的首要目标，这直接推动了纳米乳、磷脂复

合物等技术的应用。 

3.2  分布 

由于首过效应显著及自身理化性质，姜黄素

口服后全身分布有限，难以在靶器官达到有效治疗

浓度。相关研究表明，ip 14C-姜黄素 100 mg/kg的

小鼠，其多组织脏器中均存在药物分布。从分布动

力学来看，药物主要富集于肠黏膜、肝脏和肾脏，

心、肺次之，脑中含量最少[77]。姜黄素在大鼠体内

的残留主要以组织结合形式存在，测定停药 2、4、

6、8 d时组织中姜黄素残留量发现，在组织中的消

除速度为胃＞肾脏＞肝脏＞肠，肝脏及肠中消除时

间最长，可选择肝脏及肠作为检测姜黄素残留的最

佳靶组织[78]。 

综上，姜黄素分布与靶器官息息相关，改善姜

黄素分布的研究核心在于提高其血药浓度和延长

循环时间的基础上，赋予其主动或被动靶向特定组

织的能力。 

3.3  代谢 

姜黄素代谢复杂，主要代谢途径包括肠道菌

群代谢和肝脏代谢，姜黄素在肠道进行 I相还原代

谢，进入肝脏后又会经历快速的 II 相结合反应，

转化为水溶性更高的代谢物。Hoehle 等[79]通过实

验证实，在大鼠肝脏中，姜黄素代谢生成四氢姜黄

素、六氢姜黄素与八氢姜黄素等主要还原产物。

Asai等[80]通过高效液相色谱法与液相色谱-质谱联
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用分析发现，大鼠经口服给予姜黄素后，其大部分

在多种酶催化下转化为葡萄糖醛酸结合物和硫酸

结合物，这 2类代谢产物均在给药后 1 h达到血药

浓度峰值。胡琼丹等[81]iv姜黄素 100 mg/kg于大鼠

后，采集其血浆、肝脏、尿液及粪便样本进行处理

分析，共鉴定出 24种代谢物，粪便中主要为姜黄

素原型经脱水、加/减氢、羟基化或去甲基化后的

代谢产物，仅发现了 3种 II相代谢产物即MC27、

MC12和MC14。血液中除了姜黄素原型外，出现

了 8种 I相代谢产物，5种 II相代谢产物。肝脏中

除检测出姜黄素原型外，还出现了 5种 I相代谢产

物和 4种 II相代谢产物。 

综上，姜黄素主要在肠道上皮细胞及肝脏中完

成 I相还原和 II相结合反应，产生葡萄糖醛酸化和

硫酸化等代谢产物。其中 I相反应的代谢产物以四

氢姜黄素等代谢物为主，II相反应的代谢产物以姜

黄素-葡萄糖苷酸等代谢物为主。首过效应显著是导

致生物利用度低的主要原因，通过磷脂复合物等剂

型设计或联合代谢抑制剂可能是有效策略。 

3.4  排泄 

姜黄素及其代谢物主要通过胆汁和尿液快速

排出体外。有研究测定了姜黄素经过 ig给药和尾 iv

给药后的尿液、血浆、胆汁排泄动力学，研究发现

约 75%以原型经粪便排出，尿中的排泄可忽略不

计。在体外实验中，当姜黄素加入到离体肝组织灌

流液时，姜黄素迅速逆浓度梯度转运至胆汁，最终

被代谢。离体的肝细胞悬浮液能在 30 min内将 90%

姜黄素代谢完全[82]。 

综上，姜黄素的排泄是其药动学过程的最终环

节，主要涉及胆汁和尿液 2条途径。给药后，代谢

物在数小时内即可在胆汁和尿液中达到排泄高峰

且在体内滞留时间较短。 

4  新剂型研究 

姜黄素属于生物药剂学分类系统 IV 型药物，

即低溶解性、低渗透性。其传统口服给药面临（ 吸

收难”溶解度极低导致溶出度差；（ 分布与靶向差”

全身分布广泛但靶组织浓度不足，且难以透过血脑

屏障；（ 代谢快”在肠道和肝脏经历广泛的 I相还原

和 II相结合代谢，导致首过效应显著。对姜黄素制

剂的新剂型（如纳米粒、胶束、纳米乳、脂质体、

磷脂复合物、糊精包合物、水凝胶等）的开发正是

针对这些瓶颈而设计，旨在通过改善药动学行为来

最终增强其药效。 

4.1  纳米分散体系 

4.1.1  聚合物纳米粒与胶束  仿生纳米载体是当

前研究前沿，旨在进一步提高体内长循环和主动靶

向能力。姜黄素透过血脑屏障一直是很大的挑战，

为了能增加其向大脑的转运，功能化的聚合物纳米

粒是人们研究的热点。聚合物纳米粒通常以生物可

降解的聚合物为载体，将姜黄素包裹或吸附于其

中。黄华婷等[83]采用乳化-溶剂挥发法制备了共载

姜黄素和 IR780 的聚乳酸-羟基乙酸共聚物纳米粒

（Cur/IR780-NPs），通过优化处方工艺，得到了粒径

均匀、包封率良好的纳米系统，体外评价显示出显

著的抗肿瘤效果。此类纳米粒通过提高药物的表观

溶解度和利用胃肠道黏附性延长滞留时间来改善

吸收。其纳米尺寸还能通过增强的渗透和滞留

（enhanced permeability and retention，EPR）效应实

现肿瘤组织的被动靶向，从而改变分布特性。聚合

物胶束则由两亲性嵌段共聚物在水中自组装形成，

其疏水内核可高效增溶姜黄素。药动学研究结果显

示，薄膜分散法制备姜黄素装载的混合聚合物胶束

物的 Cmax、药-时曲线下面积（area under the curve，

AUC）0～t、AUC0～∞明显增加，tmax显著延长，t1/2缩

短。提示姜黄素胶束能显著增加姜黄素的生物利用

度，延长达峰时间和缩短半衰期，且该制剂载药肝

细胞癌胶束表现出更高的细胞毒性和细胞摄取效

率，从而增强药物的抗癌活性[84-85]。在体内实验中

姜黄素可通过强黏附和纳米尺寸效应增强和改善

肠道菌群有关的肝细胞癌的作用[86]。综上，该纳米

系统主要通过增强肠道黏附和渗透及利用 EPR 效

应实现被动靶向来提升姜黄素的抗肿瘤效果。 

4.1.2  纳米乳  纳米乳将姜黄素包裹于油相核心，

能显著提高其表观溶解度并防止聚集，从根本上改

善吸收的第 1步。离体肠吸收与体内药动学研究表

明，姜黄素纳米乳能显著促进其肠道吸收，主要部

位在十二指肠，并呈现吸收迅速、消除缓慢的特征，

口服相对生物利用度高达 313.50%。在原位结直肠

癌裸鼠模型中，口服该纳米乳能有效抑制肿瘤生

长，最终剥离瘤质量仅为磷酸盐缓冲液组的

23.91%[87]，提示纳米乳在原位结直肠癌方面具有良

好的治疗前景。 

4.1.3  脂质体  脂质体的生物膜相似结构不仅能

保护姜黄素，更重要的是能通过与细胞膜的融合促

进细胞内化，改善其跨膜吸收效率。经功能化修饰

后，可进一步实现主动靶向。近年来，出现了多种



 中草药 2026年 3月 第 57卷 第 6期  Chinese Traditional and Herbal Drugs 2026 March Vol. 57 No. 6 ·2401· 

    

类型的姜黄素脂质体，如脱氧胆酸修饰姜黄素口服

脂质体、姜黄素纳米脂质体、半乳糖化壳聚糖修饰

的姜黄素聚乳酸-羟基乙酸共聚物纳米粒等新型姜

黄素剂型[88-89]。研究已证实，姜黄素脂质体在抗肿

瘤、抗炎等应用中表现出优于游离药物的效果。吴

茂伟[90]研究表明负载姜黄素的多重修饰纳米脂质

体（P@NLs-Cur）可通过 EPR 效应和主动靶向作

用，显著提高药物在肿瘤组织的富集，改变其体内

分布，并延长体内循环时间，从而在保障安全性的

前提下有效提高抗肿瘤疗效。 

4.2  分子复合物 

4.2.1  磷脂复合物  姜黄素-磷脂复合物是姜黄素

与磷脂在特定条件下形成的 1∶1或 1∶2的复合物。

该复合物通过显著增强姜黄素的脂溶性，使其更易

透过肠上皮细胞膜，并部分通过淋巴系统转运，这一

途径绕开了肝脏的首过效应，从而同时针对吸收和

代谢 2个关键环节进行优化。Khatik等[91]研究证实，

姜黄素-磷脂复合物不仅表现出显著的抗肿瘤效果，

在 2 g/kg 的剂量下仍显示良好的安全性，为其生物

利用度和疗效的同步提升提供了有力证据。 

4.2.2  环糊精包合物  环糊精包合物通过将姜黄

素分子包封于其疏水空腔内，极大地提高了药物的

水溶性和物理稳定性，直接解决了口服吸收的初始

障碍。Purpura等[92]采用双盲交叉试验设计，通过测

定口服后 12 h内不同时间点的血浆药物浓度，结果

显示，新型 γ-环糊精姜黄素制剂的相对生物利用度

显著优于普通姜黄素。另有研究报道，姜黄素-环糊

精包合物在肺癌治疗中可产生协同作用：将该复合

物经 ig给予肺原位瘤模型小鼠后，不仅提高了姜黄

素的体内暴露量，还明显抑制了肿瘤的生长[93]。 

4.3  微球 

微球系统通过将姜黄素包埋于高分子材料中，

首要作用是提供物理屏障，保护药物在储存和体内

递送过程中的稳定性，防止提前降解。有学者研究

表明，以聚己内酯-聚乙二醇-聚己内酯三嵌段共聚

物为载体材料的姜黄素类化合物微球，能对药物实

现持续缓慢释放，这种缓释特性有助于维持相对平

稳的血药浓度，延长作用时间，同时载药微球保持

了良好的抗氧化活性[94]。 

4.4  水凝胶 

水凝胶作为一种局部给药载体，其核心优势在

于实现局部滞留与持续释放，从而最大限度地提高

局部药物浓度，避免全身系统暴露带来的快速代谢

和分布问题。段娟等[95]制备姜黄素-维生素 E 复合

物凝胶并构建口腔黏膜炎小鼠模型，体内实验结果

表明，姜黄素-维生素 E复合物凝胶可以减少 DNA

损伤、抑制活性氧产生及抑制炎症反应。张晨等[96]

以大鼠离体皮肤为模型，纳米乳温敏水凝胶中姜黄

素的 24 h累积透过量为（（9.93±0.70）μg/cm2，稳态

透皮速率为 0.71 μg/(cm2·h)，分别是姜黄素溶液的

2.5和 2.6倍，提示纳米乳温敏水凝胶的药效较姜黄

素溶液药效高。 

5  结语及展望 

姜黄素作为一种天然多酚类化合物，可通过多

种分子机制起到抗肿瘤、抗炎、抗氧化、神经保护、

代谢调节及心血管保护等药理作用，且姜黄素来源

广泛，可用于多种疾病的预防与治疗中。姜黄素可

通过调控 PI3K/Akt/mTOR、NF-κB等信号通路以抑

制 EMT、干扰癌症干细胞信号及改善免疫微环境。

此外，姜黄素在肿瘤疾病，炎症性疾病、代谢性疾

病显示出良好的应用前景。 

然而，姜黄素在人体临床试验中的结果仍显复

杂且颇具挑战。多项小规模人体试验表明，即使使

用高剂量姜黄素（（最高可达 12 g/d），其在血浆和组

织中的原型药物浓度仍远低于体外实验有效的浓

度[74]。应用制剂新技术与新剂型在一定程度上解决

了姜黄素在体内吸收、分布、代谢、排泄过程中水

溶性低、口服生物利用度低、体内代谢迅速及靶组

织分布有限等药动学缺陷，并初步实现了药物的靶

向递送与控释释放。有临床研究报告显示，使用磷

脂复合物、纳米粒或 γ-环糊精包合物等技术，能将

姜黄素的相对生物利用度提升数倍至数 10倍[91-92]。

但目前也存在着不少的问题，首先，包封率与药物

浓度是决定制剂质量及疗效的关键参数，同时制剂

的稳定性对于脂质体、胶束、微乳及自乳化等递药

系统也极为重要。若包封率偏低，在贮存过程中药

物易发生泄漏，不利于姜黄素的稳定性和生物利用

度的提高。其次，对于姜黄素的研究不同研究团队

使用不同的动物模型、给药剂量、评价指标来证明

其制剂生物利用度的提升，导致不同技术路线之间

的数据难以直接比较和评估孰优孰劣，为技术选择

造成了混乱。最后，提高血药浓度是药动学的成功，

但这是否能直接、等比例地转化为药效学上的治疗

优势，仍需大量临床研究来证实。 

基于以上挑战，姜黄素的研究与开发需要关注

以下几个方面：（1）剂型创新与优化：重点开发新
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辅料、新工艺从根本上解决脂质体、胶束等体系的

包封率、载药量及长期储存稳定性难题。前文提到

的磷脂复合物技术能够通过增强母体药物的亲脂

性来促进其跨膜吸收，从而显著提升生物利用度。

采用这一技术制备姜黄素磷脂复合物，有望有效解

决其水溶性差的问题。另一方面，对姜黄素分子进

行直接的结构修饰，亦是改善其溶解特性与化学稳

定性的有效策略。此外，姜黄素与新载体材料相结

合的研究具有非常积极的意义，只是在对其进行制

剂技术的研究基础上，还需关注所制备的姜黄素新

剂型的体内蓄积特征及毒性作用方面的研究，服务

于临床转化。（2）评价体系的标准化：建立有效的

体外-体内相关性模型，并推动研究社区形成统一的

评价标准，使不同技术路线的数据具有可比性，为

技术选择提供科学依据。（3）推动高质量的临床研

究：积极推动采用先进递送系统的、设计严谨的临

床试验，验证姜黄素及其新剂型在特定疾病人群中

的安全性与有效性，并探索其与现有标准疗法的联

合应用潜力。通过剂型创新、机制深入、评价标准

化与临床验证的有机结合，姜黄素有望在未来成为

治疗肿瘤、炎症、代谢性疾病等重要疾病的有效药

物，为人类健康事业作出更大贡献。 
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