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何首乌化学成分和药理作用的研究进展

梅= =雪，余刘勤，陈小云，周春阳G=
川北医学院药学院，四川=南充= = SPTMMM=

摘= =要：现代研究表明，何首乌化学成分包括蒽醌类、二苯乙烯苷类、磷脂类、酚类和黄酮类等。具有抗衰老、提高免疫力、

降血脂、抗动脉粥样硬化、抗炎、抗菌、抗癌、抗诱变等药理作用，毒理作用主要表现为肝脏毒性。以“何首乌”、“化学成

分”、“药理学”、“毒理学”、“mológonìm=mìltáflorìm”、“mh~rm~cologó”、“qoxácologó”为关键词检索中英文数据库，组合查

询 OMMM年至 OMNR年在 mìbmed、中国知网全文数据库、维普中文期刊全文数据库、万方数据库和读秀数据库中有关何首乌

的化学成分、药理作用、毒理学的文献并进行分析、总结和归纳，为进一步研究何首乌化学成分、药理学与毒理学提供参考，

为后续药学工作者提供文献依据和研究思路。
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Adv~nces=in=studies=on=the=chemic~l=components=~nd=ph~rm~cologic~l=~ctivities=
of=oadix molygoni multiflori=

jbf=uìeI=vr=iáìJqánI=`ebk=uá~oJóìnI=welr=`hìnJó~ng=
korth=páchì~n=jedác~l=`ollegeI=páchì~nI=k~nchong=SPTMMM=

Abstr~ctW=`hemác~l=constátìents=of=molygonum multiflorum=ánclìdáng=~nthr~qìánone=glócosádesI=two=stóreneI=éhoséholáéádsI=éhenols=
~nd=fl~vonoáds=etcK=táth=~ntáJ~gángI=ámérove=ámmìnátóI=loweráng=blood=láéádsI=~ntá=~therosclerosásI=~ntáJánfl~mm~toróI=~ntáb~cterá~lI=
~ntác~ncerI= ~ntá= mìt~genác= ~nd= other= éh~rm~cologác~l= effectsI= toxácátó= ás= m~ánló= m~náfested= ~s= láver= toxácátóK= qo= molygonum 
multiflorumI=éh~rm~cologóI=toxácologó=~s=the=keówords=se~rch=án=the=d~t~b~seI=combáned=qìeró=from=OMMM=to=OMNR=án=mìbjedI=`khf=
fìll= text= nìmber= ~ccordáng= to= lábr~róI= sfm= `hánese= àoìrn~l= fìll= text= d~t~b~seI= t~nf~ng= d~t~b~se= ~nd= aìxáì= d~t~b~se= rel~ted= to=
molygonum multiflorum= chemác~l= constátìentsI= éh~rm~cologác~l= ~ctávátáes= ~nd= toxácologó= of= láter~tìre= ~nd= ~n~lósásI= sìmm~ró= ~nd=
ándìctáonK=qo=ánvestág~te=~nd=sìmm~ráze=molygonum multiflorum=chemác~l=constátìentsI=éh~rm~cologác~l=~nd=toxácologác~l=stìdáesI=to=
érováde=láter~tìre=b~sás=~nd=rese~rch=áde~s=for=fìrther=éh~rm~ceìtác~l=workersK=
hey=wordsW=molygonum multiflorumX=chemác~l=coméonentsX=éh~rm~cologác~l=effectsX=toxácologác~l=stìdáes=

何首乌为蓼科植物何首乌molygonum=multiflorum=
thìnbK=的干燥块根，主产于河南、湖北、广西、广

东、贵州、四川、江苏等地xNz，味苦、干、涩，性

微温，归肝、心、肾经。生首乌味甘、苦、性平，

具有解毒消痈、截疟、润肠通便的功效，用于疮痈、

瘰疠、风疹瘙痒、久疟体虚、肠燥便秘等症xOz。制

首乌味甘、涩、微温，具有补益精血、固肾乌须之

功效。现代研究表明，何首乌主要活性成分有蒽醌

类、二苯乙烯类、磷脂类、黄酮类和酚类，可用于

降血脂、抗衰老、提高免疫力、益智等xPz。=
N= =何首乌的化学成分=
NKN 蒽醌类化合物=

张志国等xQz对采自泰山的何首乌化学成分进行

了系统的研究，从中得到 V个蒽醌类化合物，分别

鉴定为大黄素（emodán）、大黄素甲醚（éhóscáon）、
拟石黄衣醇（迷人醇，f~ll~cánol）、大黄素JUJ甲醚=
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（qìestán）、桔红青霉素（emodánJSIUJdámethó=lether）、
ωJ羟基大黄素（cátreoroseán）、大黄素JSIUJ二甲醚、

大黄素JUJlJβJaJ吡喃葡萄糖苷（emodánJUJlJβJaJg=
lìcoéór~nosáde）、大黄素JUJlJESJlJ乙酰基FJβJaJ吡
喃 葡 萄 糖 苷 xemodánJUJlJES′JlJ~cetólFJβJaJ=
glìcoéór~nosádez=和大黄素甲醚JUJlJβJaJ吡喃葡萄

糖苷（éhóscáonJUJlJβJaglìcoéór~nosáde）。不同炮

制工艺显示，总游离蒽醌含量：黑豆汁蒸片＞黑豆

汁炖片＞清蒸片＞生片，总蒽醌含量：生片＞黑豆

汁蒸片＞黑豆汁炖片＞清蒸片xRz。=
NKO= =二苯乙烯苷类=

目前已报道的二苯乙烯苷单体成分有 OIPIRIQJ
四羟基二苯乙烯JOJlJβJaJ葡萄糖苷（二苯乙烯苷），

为何首乌中的主要水溶性成分；OIPIRIQJ四羟基二苯

乙烯JOJlJES′JlJαJaJ吡喃葡萄糖FJβJaJ吡喃葡萄糖

苷；何首乌丙素（OIPIRIQJ四羟基二苯乙烯JOIPJ二
JlJβJaJ葡萄糖苷）；OIPIRIQJ四羟基二苯乙烯JOJlJ=
ES′JlJ乙酰基FJβJaJ葡萄糖苷等xPI=SJUz。j~等xVz探讨制

首乌的心血管活性成分分析得出 OIPIRIQ′J二苯乙烯

JOJlJES″JlJαJaJ吡喃葡糖基FJβJaJ吡喃葡糖苷是具

有心血管活性的新化合物。不同炮制工艺显示，二

苯乙烯苷含量：生品＞黑豆汁炖片＞黑豆汁蒸片＞

清蒸片xRz。=
NKP= =磷脂类=

吴世芳xNMz采用超声波提取法提取何首乌中的

磷脂类化合物，以氯仿J甲醇J冰醋酸（R∶O∶NKR）
为展开剂，单向展开 U=cm，较好的分离出磷脂酰胆

碱（m`）、溶血磷脂酰胆碱（im`）、磷脂酰乙醇胺

（mb）、磷脂酰甘油（md）、磷脂酰丝氨酸（mp）和

磷脂酰肌醇（mf）。不同炮制工艺显示，卵磷脂含量：

生品＞酒制品＞豆制品＞清蒸品＞豆加酒制品xRz。=
NK4= =酚类成分=

李续娥等xNNz运用多种色谱学方法对德庆产何

首乌块茎的化学成分进行分离，根据波谱数据鉴定

了 U个化合物，分别为 éhóscáonJUJβJaJES′JlJ~cetóNF=
ghcosáde，大黄素JPJ甲醚JUJβJaJ葡萄糖苷，大黄素，

表儿茶素，决明酮 UJlJβJaJ吡哺葡萄糖苷，OIPIRIQ′J=
tetr~hódroxóstálbene= OJlJβJaJglìcoéór~nosáde，对羟

基苯甲醛和 RJ羧甲基JTJ羟基JOJ甲基色原酮。其中化

合物 éhóscáonJUJβJaJES′JlJ~cetóNF=ghcosáde、对羟基

苯甲醛、RJ羧甲基JTJ羟基JOJ甲基色原酮均为首次从

何首乌中分离得到。

NKR= =黄酮类=

李建北等xNOz分离得到了苜蓿素。张志国等xNPz

分离得到了 NIPJ二羟基JSITJ二甲基呫吨酮JNJlJβJaJ
吡喃葡萄糖苷，命名为何首乌乙素。赵慧男等xNQz综

合运用各种色谱技术对蓼科植物何首乌的块根进行

分离纯化，并通过理化常数、波谱数据和化学方法

鉴定化合物的结构。从中分离得到 N个化合物，鉴

定其结构为= EpFJOJEO′J羟丙基FJRJ甲基JTJ羟基色原

酮JTJlJαJiJ岩藻糖基= EN→OFJβJaJ吡喃葡萄糖苷，为

一个新的色原酮糖苷类化合物。

NKS= =其他成分=
何首乌中鞣质、灰分、粗脂肪、膳食纤维和碳

水化合物含量较高，还含有五味子素、胡萝卜苷、

没食子酸、儿茶素、βJ谷甾醇、游离的必需氨基酸

类化合物及丰富的微量元素xPz。=
O= =药理作用=
OKN= =抗衰老作用=
OKNKN= =增加抗氧化酶的活性= =据报道，随着机体衰

老，超氧化物歧化酶（pla）含量明显下降。李亚

丽等xNRz采用 áé=aJ半乳糖致亚急性衰老大鼠模型，测

定 ág何首乌饮后大鼠血清中血脂和丙二醛（jaA）、
总抗氧化能力（qJAl`）、谷胱甘肽过氧物酶

（dpeJmx）活性、pla活力，发现何首乌饮明显提

高衰老大鼠体内的 eaiJ`、pla、dpeJmx、qJAl`
水平，降低 qd、q`、jaA水平，其抗衰老作用可

能与此有关。许爱霞等xNSz研究结果显示，何首乌多

糖能使血清、肝、肾组织中 pMa及 dpeJmx活力不

同程度提高，其多糖能显著清除 lO−、eOlO及活性

氧，具有提高内源性抗氧化酶的活性，抗脂质过氧

化的作用。李艳等xNTz发现何首乌可显著提高大鼠海

马、皮质 pla、dpe= mu 水平。`h~n 等xNUz以小鼠

为研究对象，分为两组，一组喂以酪蛋白（对照组），

一组则喂何首乌提取物，NU周后，实验结果显示喂

养何首乌提取物的小鼠具有比对照组更好的学习和

记忆能力，并且减慢了小鼠大脑病变，研究者认为

这可能和何首乌中抗氧化成分有关。iv等xNVz对何首

乌中两种多糖类成分（mjmJN和 mjmJO）进行了分

离纯化和抗氧化活性研究，发现两种多糖在氧化和

糖化的抑制活性中显示出剂量相关性，其中 mjmJO
表现出较强的抗自由基、脂质过氧化和蛋白质糖基

化的能力。廖勇xOMz实验发现，二苯乙烯苷对 rsA
辐射 e~`~q 细胞的氧化应激损伤具有一定的保护

作用，其机制与清除自由基、提高抗氧化酶活性、

改变相关基因表达有关。
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OKNKO= =降低丙二醛（jaA）水平= =高剂量何首乌水

提液（QKM= gLkg）可明显降低老年小鼠脑和肝jaA
水平，也可明显降低青年小鼠肝 jaA 水平，但对

青年小鼠脑 jaA 无明显降低作用；低剂量（OKM=
gLkg）时，对老年小鼠脑和肝 jaA 亦有明显降低

作用，但对青年小鼠脑和肝 jaA 无明显影响。何

首乌亦能降低大鼠海马、皮质中的 jaA水平xONz。

何首乌多糖可显著对抗肝、肾中的 jaA 升高，并

和枸杞多糖有协同作用。

OKNKP= =抑制单胺氧化酶（jAlJ_）的活性= =据陈晓

光等xOOz报道，何首乌能明显抑制老年小鼠脑和肝组

织 jAlJ_ 活性，提示何首乌可用于防治与脑内单

胺类水平有关的老年性疾病（抑郁症和帕金森病）。

采用 pAj系易老化小鼠作为模型，连续 ág何首乌

乙醇提取物 OMM～PMM= gL（kg·d）R= d后，测定小鼠

肝脏和脑代谢产物的放射活性的影响发现，该提取

物对易老化小鼠肝脏和脑内的 jAMJ_ 有明显的抑

制作用xOPz。=
OKNK4= =增强老年大鼠 akA 损伤的修复能力= =同一

物种内，akA修复能力与个体的年龄呈负相关性。

丁镛发xOQz通过测定大鼠外周淋巴细胞 akA 的复制

后合成指数（moap），得出其延缓衰老作用的机制

可能就是含何首乌的补肾益精方明显增加了老年大

鼠机体外周淋巴细胞 akA损伤后的修复能力。=
OKNKR= =何首乌能延长二倍体细胞的生长周期= =郑志

学等xORz研究了何首乌对二倍体细胞的作用，电镜下

显示，能使细胞发育旺盛。王万根等xOSz探索发现何

首乌抗衰老作用最佳的炮制时间为 P=h，P=h何首乌

制品可以显著提高提高二倍体细胞生长的速度，提

高细胞中 pla的活性，延长二倍体细胞的老化。=
OKNKS= =其他= =宋士军等xOTz通过小鼠实验发现何首

乌可降低小鼠脑组织和肾组织的脂褐质（imc）含

量，升高心肌 k~LhJAqm~se活性。姚谦明等xOUz实验

发现，能在生理状态下增加 _clJO 基因的表达，达

到抗衰老的作用。张鹏霞等xOVz可能通过抑制突触体

内钙离子超载、提高海马内突触素（mPU）含量起

到抗衰益智作用。韩广明等xPMJPNz研究显示，何首乌

饮通过调节蛋白和脑组织 éNS、éNV、éOl 表达，调

节脑组织 obLéRP信号转导通路相关基因及其表达，

使衰老机制被解除，从而起到抗衰老作用。io等xPOz

从 何 首 乌 中 分 离 了 一 种 大 黄 素 衍 生 物

xemodánJUJlJES′JlJm~lonólFJglìcosádez，其通过激活

生长素受体从而刺激大鼠原垂体前叶细胞生长激素

释放，以此诱导生长素释放起抗衰老作用。周暄宣
xPPz研究证实，二苯乙烯苷对果蝇、病理型衰老小鼠

及自然衰老小鼠具有显著抗衰老作用，发现该抗衰

老的作用靶点主要是小鼠体内 hlotho蛋白，其可能

的作用机制与调控hlotho蛋白含量及胰岛素L=fdcJN
通路信号因子水平相关。

OKO= =提高免疫力=
OKOKN= =增强非特异免疫功能= =据魏锡云等xPQz报道

何首乌能提高小鼠腹腔巨噬细胞的吞噬功能，促进

老龄小鼠胸腺形态和超微结构逆转变化的作用。孙

桂波等xPRz报道，何首乌蒽醌苷（Admjq）可以增

强巨噬细胞的吞噬功能，进而增强机体的免疫应答

和非特异性免疫反应；Admjq 可以明显增强小鼠

自然杀伤（kh）细胞杀伤靶细胞的能力，增强小鼠

脾细胞分泌肿瘤坏死因子（qkc）活性，增强机体

防御的能力。葛朝亮等xPSz发现何首乌多糖（mmj）

能显著拮抗环磷酰胺所致免疫功能低下小鼠的免疫

器官质量减轻和白细胞数量减少，明显增加小鼠腹

腔巨噬细胞的吞噬率及吞噬指数，显著增加血清溶

血素含量，且能明显促进 q淋巴细胞酯酶阳性率和

`onA诱导的脾 q淋巴细胞增殖反应。=
OKOKO= =增强特异性免疫功能= =金国琴等xPTz发现何

首乌能增加胸腺核酸和蛋白质水平，延缓老年大鼠

胸腺年龄性退化，继而抵抗机体胸腺依赖性免疫功

能的衰退。秦凤华xPUz进一步研究表明，何首乌能明

显增强小鼠特异抗体分泌细胞的功能，增强异型小

鼠脾细胞诱导的迟发型超敏反应，并能促进细胞毒

性 q 淋巴细胞对靶细胞的杀伤功能。邓响潮等xPVz

研究表明，何首乌正丁醇和醋酸乙酯萃取物均能直

接促进小鼠脾脏淋巴细胞增殖，并能增加凝聚素 A
（`onA）诱导的 q淋巴细胞增殖，其氯仿萃取物能

抑制小鼠脾脏淋巴细胞增殖及 `onA诱导的 q淋巴

细胞增殖，因此可能具有双向免疫调节作用。制首

乌具有增强机体非特异性免疫及增强细胞免疫的药

理学作用，而生首乌无此作用xRz。=
OKP= =对血液系统的作用=
OKPKN= =对造血细胞的作用= =黄伟哲等xQMz研究显示，

何首乌提取物对照射后小鼠骨髓的血小板（mlt）生

成功能有促进作用，它的作用机制可能通过刺激骨

髓基质细胞增殖，改善巨核细胞造血微环境，进而

提升外周血 mlt数量。iee等xQNz研究何首乌对缺血性

脑损伤小鼠的脑保护作用时发现，何首乌的己烷萃

取物（ebmj）可通过内皮型一氧化氮合酶（eklp）
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的依赖性机制防止脑缺血损伤。张进等xQOz通过小鼠

实验得出，何首乌二苯乙烯苷及何首乌含药血清可

促进大鼠骨髓间充质干细胞（jp`s）增殖。=
OKPKO= =降血脂及抗动脉粥样硬化作用= =李婧xQPz得

出结论，何首乌的降血脂作用主要表现在蒽醌类成

分能够产生泻下的作用效果，抑制对脂质的吸收，

加速胆汁酸从肠道排出；对 PJ羟基JPJ甲基戊二酰辅

酶 A（ejdJ`oA）还原酶以及 TαJ羟化酶活性产生

一定的影响，从而抑制内源性胆固醇的合成促进胆

固醇转变为胆汁酸。抗动脉粥样硬化主要表现为抑

制溶血磷脂酰胆碱（im`）对人脐静脉内细胞表达

血管内皮生长因子（sbdc）产生的诱导作用，抑

制斑块内血管生成，从而显著降低血管通透性，抑

制平滑肌细胞、血管内皮细胞、泡沫细胞分泌炎症

因子以及黏附因子，从而实现抗动脉粥样硬化的作

用。翟蓉等xQQz研究发现，何首乌多糖可提高肝脏脂

酶含量，进而增加肝脏脂质分解，对脂肪肝有一定

的预防以及改善肝脂肪积累等作用。李宗诚等xQRz实

验证明，何首乌超临界提取物为何首乌降血脂的有

效活性部位，其有效剂量范围在 MKRM～NKOR= gL
（kg·d）。韩晓等xQSz发现，二苯乙烯苷可能是通过抑

制细胞内胆固醇（q`）的合成及升高低密度脂蛋白

受体（iaio）的表达而起到降血脂作用。陆新xQTz

发现何首乌能降低 q`、三酰甘油（qd）、低密度脂

蛋白胆固醇（iaiJ`）、载脂蛋白 _（~éo_）、
q`LeaiJ` 比值，升高高密度脂蛋白胆固醇

（eaiJ`），因此首乌降脂汤对高脂血症的血脂及脂

蛋白有较好的调节作用。高瑄等xQUz通过实验发现，

何首乌的 OIPIRIQJ四羟基二苯乙烯JOJlJβJaJ葡萄糖

苷（qpd）具有良好的调节血脂作用，是何首乌调

节血脂作用的主要活性成分，具有显著降低血清

q`、iaiJ` 和动脉粥样硬化指数（Af）的作用。

ián等xQVz观察何首乌（mjo）、制首乌（mjom）的

水提物对小鼠肝脏脂质代谢影响时发现，何首乌水

提液在增强 q`yqd 的分解速率或降低 q`Lqd 的生

物合成上明显优于制首乌，mjo 具有更强的抑制

小鼠肝脏脂质过氧化的作用。尤忠一等 xRMz发现

qpd能够对溶血磷脂酰胆碱（im`）对人脐静脉内

细胞表达血管内皮生长因子（sbdc）产生的诱导

作用进行抑制，能够经过对斑块内血管生成进行抑

制，从而使血管通透性得以显著降低，对平滑肌细

胞、血管内皮细胞、泡沫细胞分泌炎症因子以及黏

附因子等进行有效的抑制，从而实现抗动脉粥样硬

化的作用。高王宣等xRNz发现何首乌 qpd能显著降低

血清 q`和 iaiJ`水平和 Af，增加 iaio的表达，

何首乌可作为治疗高脂血症的一种有效的药物。芦

瑀等xROz采用光化学反应诱导大鼠肠系膜细静脉血

栓形成，观察何首乌水提物对血栓出现时间、血栓

占血管面积一半所需时间、诱导停止后不同时间血

栓/血管面积比的影响，证明何首乌水提物对光化学

反应诱导的大鼠肠系膜细静脉血栓形成有抑制作

用。

OK4= =对神经系统作用=
黄和平等xRPz通过收集整理疗效确切的何首乌

复方得出，何首乌有抗阿尔茨海默病、帕金森病、

抑郁症、脑衰老的作用。iá=xRQz对由百草枯和代森锰

导致的小鼠黑质纹状体多巴胺能神经元变性进行了

实验研究，结果显示何首乌的乙醇提取物具有神经

保护作用，对帕金森病产生有益作用。李旻等xRRz

通过观察红藻氨酸导致的大鼠胆碱能神经纤维损伤

的数量和形态变化，结果显示何首乌对胆碱能神经

纤维有保护作用。hám等xRSz研究发现，何首乌提取

物对谷氨酸诱导的 eqOO 海马细胞氧化毒性有神经

保护作用，并有希望成为一种潜在的抗氧化性神经

元死亡的介入治疗方法。陈万生等xRTz则发现大黄素

JUJlJβJaJ吡喃葡萄糖苷能提高正常小鼠学习记忆

功能，对东莨菪碱所致学习障碍有保护作用，初步

认为其作用机制是对胆碱酯酶可逆性的抑制。何首

乌还可使学习记忆能力明显改善，突触体内钙离子

浓度显著降低，张兰等xRUz发现何首乌可能通过抑制

突触体内钙离子超载、提高 mPU含量起到抗衰益智

作用。̀ h~n等xRVz通过小鼠实验研究何首乌对记忆能

力和小鼠组织病理学变化的影响得出，何首乌乙醇

或水提取物能降低脑的病理变化，促进学习和记忆

能力，而何首乌提取物的性能取决于提取方法。

`h~n等xSMz通过主动穿梭回避实验得出相似结论，并

推测这可能是由于不同提取物的抗氧化活性物质不

同。邱光等xSNz探讨何首乌对 AβNJQM 诱导大鼠海马

`AN 区脑源性神经营养因子（_akc）的表达时发

现，治疗后大鼠学习如何躲避电刺激明显减少，而

在海马 `AN 区 _akc 的表达增加，表明何首乌能

逆转海马 `AN区 AβNJQM诱导 _akc表达下调。杨

萍等xSOz通过对小鼠采用跳台、水迷宫试验，爬杆、

负重游泳试验以及测定肝糖原，何首乌有改善小鼠

记忆获得和明显的抗疲劳作用。

OKR= =抗炎及抗菌作用=
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OKRKN= =抗炎作用= =吕金胜等xSPz报道，何首乌乙醇提

取物可明显抑制致炎动物的局部肿胀程度，降低血

管通透性，作用时间可维持 Q=h，大剂量组显示明显

的镇痛效果，其抗炎机制可能与免疫抑制作用有关。

徐正哲等xSQz研究发现，炎症介质的释放引起局部毛

细血管通透性增加、炎症细胞浸润，黑豆汁制首乌

均有抗炎作用，但以黑豆汁制 NM=h为抗炎作用最佳

蒸制时间。t~ng等xSRz发现活性氧代谢产物（olj）

和诱导型一氧化氮合酶（áklp）是参与炎症性肠病

的发病机制，何首乌中提取的活性成分二苯乙烯苷

对实验性结肠炎的保护作用是通过减轻氧和氮自由

基水平和 áklp的表达实现的。=
OKRKO= =抗菌作用= =张绵松等xSSz研究发现，何首乌的

醇提物对金黄色葡萄球菌、四联球菌和大肠杆菌显

示出较强的抑制活性，水提物对金黄色葡萄球菌和

荧光假单胞菌显示出一定的抑制活性。潘小翠等xSTz

研究发现何首乌丙酮提取液、乙醇提取液、沸水提

取液对供试菌株均有明显的抑制作用，其中 SMB丙

酮提取液和 TMB乙醇提取液抑菌效果优于沸水提取

液，且对金黄色葡萄球菌的抑制作用最强，丙酮提

取液和乙醇提取液的抑菌、杀菌效果随浓度的降低

而下降。何首乌生品与不同炮制品的水煎液对多种

细菌均有不同程度的抑制作用，其中生何首乌水煎

液抗金黄色葡萄球菌作用均比其他炮制品强。何首

乌不同炮制品中，黑豆蒸首乌水煎液对白色葡萄球

菌，酒蒸首乌水煎液和地黄汁蒸首乌水煎液对白喉

杆菌的抑制能力均优于生品及其他炮制品xSUz。=
OKS= =抗癌及抗诱变作用=
OKSKN= = 抗癌作用 = = 李登科 xSVz通过分离提取黄素J=
UJlJβJaJ葡萄糖苷，得出其是何首乌 oRM组分中具

抗癌活性的成分之一，其对永生化人肝实质细胞低

毒，对人肝癌细胞有显著抑制作用，其作用机制与

阻滞癌细胞周期和诱导细胞凋亡有关。张瑞晨xTMz报

道何首乌提取物的oRM部位对人正常肝iMO细胞和

肝癌 eeédO细胞具有明显的区别杀伤作用，区别杀

伤作用的本质是药物诱导 O 种细胞凋亡的程度不

同。孙桂波等xTNz实验发现，Admjq 对小鼠胃癌

（jc`）实体肿瘤和肉瘤（pNUM）均有生长抑制作

用，具有明显的抗肿瘤作用，对环磷酰胺（`qu）
具有减毒增效作用，其抗肿瘤作用可能与提高机体

的免疫力有关。̀ hen等xTOz研究表明何首乌提取物可

用于治疗乳腺癌，其机制可能是其抑制了 j`cJT
型人乳腺癌细胞的增殖。

OKSKO= =抗诱变作用= =董小艳等xTPz通过多种测试系

统研究得出结论，何首乌无论是体内还是体外实验

均表现出抗诱变活性。王惠群等xTQz通过实验发现，

小鼠经口 iaRM测定属无毒范围，小鼠精子畸形、小

鼠骨髓细胞微核试验和 Ames 试验均为阴性，无诱

变作用，未发现何首乌有毒性及致突变性。

OKT= =对心肌保护作用=
金雄哲等xTRz通过建立缺氧损伤模型得出，何首

乌能抑制心肌细胞超氧自由基的生成，避免脂质过

氧化反应对心肌细胞的损害，明显改善了缺氧对心

肌细胞的损害。姜金奇等xTSz建立心肌缺血模型得

出，何首乌提取物能提高因造模而下降的 dpeJmx
水平，并能增强 qJpla和jaA的活性，对心肌缺

血大鼠模型有显著的抗氧化作用，可改善因缺血造

成的损伤。

OKU= =对内分泌系统的影响=
何首乌具有肾上腺皮质激素样作用，可以兴奋

肾上腺皮质功能，调整机体非特异免疫力。姚鸣春

等xTTz研究发现，何首乌可以增加 N周龄的小鼠肾上

腺质量，对抗柴胡、氢化可的松引起的肾上腺的反

馈性萎缩。

OKV= =对消化系统的影响=
何首乌对结核杆菌、福瓦痢疾杆菌等有抑制作

用。生首乌含有结合性蒽醌衍生物，能促进肠蠕动，

产生泻下作用。林呈钱xTUz用生何首乌治疗老年便秘

有良好的治疗效果。朱曙明xTVz采用双盲对照法发

现，何首乌颗粒对妊娠便秘有良好的通便作用。

OKNM= =治疗脱发和乌发作用=
姜泽群等xUMz研究显示何首乌在体外能显著刺

激 _NS细胞中黑色素的生成，其机制可能是通过促

进酪氨酸酶和小眼相关转录因子（jfqc）的基因表

达和蛋白合成以及激活酪氨酸酶的活性来实现的。

沈璐xUNz报道治疗脱发使用频率较高的是补血活血、

滋补肝肾、滋阴养血和健脾渗湿等滋补类药物，而

何首乌是中医药内治法治疗脱发的常用中药之一。

pìn 等xUOz研究显示何首乌主要是通过诱导毛乳头细

胞的增殖，达到治疗脱发的目的。m~rk等xUPz研究表

明，何首乌提取物通过休眠毛囊诱导生长期促进头

发生长。

OKNN= =其他=
何首乌还可治疗老年性皮肤瘙痒、慢性支气管

炎、支气管哮喘、日光疹等。何首乌乙醇提取物可

促进色素的合成，用于改善头发和皮肤的颜色，抑
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制角质细胞脂褐素的形成xUQz，还可以抑制脂肪酸合

酶的生成，有减肥功能 xURJUSz。dì~n 等 xUTJUUz发现

OIPIRIQ′Jtetr~hódroxóstálbeneJOJlJβJaJglìcosáde 对酪

氨酸酶的活化和黑素生成有较大影响，是一种有效

的酪氨酸酶活化剂；能显著增加鼠酪氨酸酶的活性

和刺激 _NS黑色素瘤细胞黑色素的生物合成，可用

于色素减退疾病的治疗。侯德仁等xUVz探讨了何首乌

对 AβNJQM 诱导的阿尔茨海默病模型大鼠线粒体膜

流动性和 `lu 活性的影响，结果显示何首乌可改

善阿尔茨海默病模型大鼠海马线粒体膜流动性，提

高其细胞色素氧化酶活性。ew~ng等xVMz对皮肤 pla
的活性进行了测定，结果表明，何首乌提取物强烈

抑制由紫外线辐射导致的 pla 的破坏，其原因可

能是由于含有抗皮肤光老化剂。̀ hen等xVNz目前的研

究表明，何首乌根提取物抑制j`cJT细胞的增殖，

诱导细胞周期阻滞在 dOLj 期，促进细胞凋亡。何

首乌根提取物对 j`cJT 细胞的影响与参与细胞周

期和凋亡相关蛋白表达水平的调节，有希望通过抑

制癌细胞增殖实现对乳腺癌的治疗。

陈烈等xVNz通过观察复方何首乌提取物对阿尔

茨海默病的临床疗效发现，复方何首乌提取物对阿

尔茨海默病有效。王君明等xVOz首次证实相比何首乌

醇提物，其水提物具有抗抑郁活性。

P= =毒理研究=
PKN= =肝损害=

何首乌最主要的不良反应为肝脏毒性。iánxVPz、
ivxVQz等研究发现，何首乌不良反应多由醌类化合物

引起，如大黄酸、大黄素、大黄素甲醚，在高浓度、

长时间作用下有细胞毒作用，而结合蒽醌

（emodánJUJlJβJaJ葡糖苷，éhóscáonJUJlJβJaJ葡糖苷

等）和二苯乙烯类化合物也可能与其毒理作用有关。

ieá等xVRz总结并分析了截至 OMNR年何首乌致肝损伤

的 QRM例病例报告，何首乌致肝损害一般发生在服

药 N个月左右，症状主要包括黄疸、疲劳、厌食、

黄色或茶色尿。在 QRM 例肝损害患者中，O 例肝移

植和 T人死亡，其余 QQN例痊愈。韩国庆尚大学附

属医院 gìng等xVSz对 OMMT—OMMV年 OR名患者因服用

何首乌制剂导致肝损伤做了病例研究，研究显示，

何首乌可导致严重的药物性肝损伤，甚至死亡。在

OR 名患者中最常见的症状为黄疸（TSB），NU 例

（TOB）有肝细胞损伤。虽然 OP 名患者恢复，但剩

余的两名患者，一名做了肝移植，一名死亡。该临

床资料显示，何首乌所致的肝损害具有可逆性，患

者经过停药和保肝治疗后多治愈，预后良好，但严

重的会导致死亡。j~等xVz通过对比实验研究何首乌

致急性肝损伤与 `vmNAO基因型、基因频率的关系

时得出，̀ vmNAO=N`突变频率引起的急性肝损伤不

同于正常人，表明 `vmNAO=Nc可能与何首乌代谢相

关，而导致急性肝损伤。

张瑞晨等xTMz实验得出，何首乌不同提取物的毒

性具有显著差异，何首乌 RMB乙醇洗脱馏分提取物

对肝细胞和肝癌 eeédO细胞有不同的损伤作用，并

通过不同程度诱导引起两种细胞的凋亡。tì 等xVTz

通过小鼠动物实验得出，生首乌水煎剂的毒性大于

丙酮提取物，并且生首乌丙酮提取物的毒性大大高

于制首乌丙酮提取物，其毒性可能与二苯乙烯苷的

含量有关。有研究显示，大鼠给药 P个月，何首乌

生品及炮制品均不同程度对大鼠肝脏造成损伤，以

何首乌九蒸九晒组显著。何首乌清蒸高剂量组、何

首乌九蒸九晒组通过诱导肝细胞凋亡造成肝损害，

其中清蒸何首乌对肝的损害程度与给药剂量成正相

关性xRz。=
PKO= =肾损害=

陈素红等xVUz经实验研究证明，何首乌的药效可

作为改善肾阳虚证腰膝酸软、精神萎靡、阳虚水泛，

以及肾精亏虚、肝气虚弱所致血液亏虚的基础，并

作为其甘温、入肝肾经药性的组成部分，但低剂量

长时间服用或高剂量短时间服用都会对人体产生一

定的毒害作用，因此也会导致一定程度的肾损害。

李奇等xVVz在比较何首乌不同提取物的毒性实验中

发现：生何首乌与制何首乌都可引起肾小管上皮细

胞水肿，使之发生颗粒样变性，并使肾小球的体积

增大，发生毛细血管腔内红细胞淤积或系膜区轻至

中度增宽，并可伴系膜细胞及基质增生、包曼囊腔

狭窄或系膜细胞及基质增生。

PKP= =脑损害=
iee 等xQNz建立了体外脑损伤的小鼠模型，将何

首乌的正己烷提取物、醋酸乙酯提取物和甲醇提取

物（NMM=mg= Lkg）注射到小鼠体内，PM=mán后观察

到何首乌的正己烷提取物可以通过内皮型一氧化氮

合酶机制阻止脑缺血损伤，但当何首乌的用量超过

一定量时，反而会损害脑的机能。

PK4= =其他不良反应=
此外，何首乌还会引起过敏反应、家族性过敏、

药物热、眼部色素沉着、慢性肠炎、精神问题、上

消化道出血等一系列的症状xNMMz。临床资料显示，有
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N例关于何首乌致药物热的患者，N年多来，渐见头

发花白、脱落，伴腰膝酸软、耳鸣眩晕、失眠多梦，

神疲乏力。停药，嘱患者多饮水，密切观察病情变

化。N=d后，症状逐渐消失，体温恢复正常xNMNz。=
4= =结语=

何首乌化学成分包括蒽醌类、二苯乙烯类、磷

脂类、酚类、黄酮类等。其中蒽醌类是其可能的毒

性成分和毒性表达的主要物质基础，具有抗衰老、

提高免疫、促进造血细胞生长、抗菌抗炎等作用；

二苯乙烯苷是何首乌的主要化学成分和活性成分，

是何首乌发挥功效的主要物质基础。通过对近十几

年的国内外文献分析整理，虽然何首乌活性成分和

药理研究广泛，但仍有不少问题需要进一步阐明和

研究，如各药理作用的有效成分，抗衰老作用及其

机制，尤其是对老年性疾病的防治及其机制，免疫

方面的作用及机制等，都有待于深入研究。从现有

研究资料看，各类成分在生理活性上各有特点，何

首乌的毒性作用主要体现在肝脏毒性，深入系统研

究何首乌的毒性成分（包括首乌中单体成分、主要

活性成分部位群以及总提取物等）、毒性作用、毒性

机制，减少或尽量避免不良反应的发生，有助于其

进一步合理开发利用，实现传统中药资源的有效开

发利用。
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