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摘= =要：何首乌因其黑须发、益精髓、延年不老等补益作用在处方及中成药中广泛应用，随着中药现代化的不断进展，关于

何首乌及其成分的药理研究也不断深入，何首乌包含蒽醌类、二苯乙烯苷类、酚类、黄酮类、磷脂类等成分，关于何首乌提

取物及其主要成分二苯乙烯苷类及蒽醌类药理研究较多；具有抗衰老，降脂保肝、提高免疫力、治疗骨质疏松等作用，通过

查阅检索中英文数据库，将何首乌及其主要化学成分药理学作用进行总结归纳，通过查阅古文献记载何首乌传统功效结合现

代药理学研究对何首乌及其主要化学成分的药理作用进行探讨，为何首乌的临床应用及进一步开发研究提供思路与依据。=
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何 首 乌 为 蓼 科 植 物 何 首 乌 molygonum 
multiflorum= qhunb的干燥块根，因其补益肝肾、强

筋健骨作用被广泛应用，随着中药现代化研究的不

断进展，关于何首乌的药理作用研究不断深入，何

首乌的化学成分复杂，报道其主要成分包括蒽醌类、

黄酮类、二苯乙烯苷类、酚类、磷脂类等，二苯乙

烯苷类和蒽醌类为主要成分。关于何首乌及从中提

取的主要成分蒽醌类和二苯乙烯苷类研究也较多，

本文综述何首乌及其主要化学成分的药理作用和机

制研究进展，为何首乌的临床应用提供参考。=
N= =抗衰老、提高免疫力作用=

据《何首乌录》中记载，何首乌能“长筋益精……

延年”。《本草元命苞》中亦有何首乌久服延年不老

的描述。药理学研究表明，何首乌及其主要提取物

二苯乙烯苷类成分具有延缓衰老及提高免疫力作

用，其机制与其抗氧化作用相关。何首乌入脾、肺、

肾三经，健脾益肾，能增强体质，从而加强机体的

免疫力。=
= = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = = =
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NKN= =抗衰老作用=
王万根等xNz发现 P= h 蒸制品首乌的抗二倍体细

胞衰减率为 PUKMQB，其细胞衰亡速率最为缓慢，并

可显著提高细胞内超氧化物歧化酶（pla）的活性，

延缓细胞的老化。安福丽等xOz发现何首乌饮提高衰

老大鼠精子质量，其机制与线粒体凋亡通路有关。

王建明等xPz报道何首乌饮可延缓 ieódág细胞衰老，

可能是通过提高大鼠睾丸间质细胞（ieódág细胞）

类固醇激素合成急性调节蛋白（ptAo）和细胞色素

mQRM 胆固醇侧链裂解酶（mQRMscc）蛋白的表达，

提高睾酮的合成能力。姚谦明等xQz认为何首乌可保

护缺血状态下脑细胞，与其增加 _ 淋巴细胞瘤JO
（_cäJO）基因的表达。=

häotho蛋白是一种重要的抗衰老激素，周暄宣

等xRz报道何首乌及提取物二苯乙烯苷（qpd）可以

调控自然衰老后期小鼠调控 häotho 蛋白含量及胰

岛素L胰岛素样生长因子（fdcJN）通路，减少小鼠

皮下脂肪细胞厚度、数量及面积，增加小鼠皮肤组

织中胶原纤维含量。唐进法等xSz报道何首乌醋酸乙

酯提取物能显著提高线虫的抗氧化能力，延长寿命，

提升线虫生殖能力、延长其在压力应激环境下的平

均存活时间。_üchter等xTz研究发现何首乌中提取物

OIPIRIQDJ四羟基二苯乙烯JOJlJβJaJ葡糖苷（qpdd）
可以延长秀丽隐杆线虫的生命期，且使线虫对致死

性热应激的抵抗力增加较白藜芦醇更明显，机制与

抗氧化作用有关。whouxUz等发现何首乌与 qpd均可

以使衰老小鼠真皮层厚度增加，降低胰岛素和

fdcJN 水平，并促进胶原纤维表达，对小鼠皮肤老

化具有保护作用。io等xVz从何首乌中提取大黄素衍

生物大黄素JUJlJSMJlJ丙二酰J葡萄糖苷，发现其可

以刺激大鼠原代垂体前叶细胞的生长激素分泌，分

子对接实验表明，大黄素JUJlJSMJlJ丙二酰J葡萄糖

苷与生长素释放肽的合成类似物J生长激素释放激

素JS（deomJS）相似，可能是何首乌抗衰老的关键

成分。=
NKO= =提高免疫力=

邓响潮等xNMz发现何首乌正丁醇和醋酸乙酯萃

取物能增加刀豆蛋白 A（ConA）诱导的 q淋巴细胞

增殖，且均能直接促进脾脏淋巴细胞增殖，这可能

是何首乌具有增强免疫功能的活性成分。孙桂波= =
等xNNz报道何首乌蒽醌苷可以明显促进小鼠 q、_ 淋

巴细胞的增殖，促进混合淋巴细胞反应（jio），
提高自然杀伤细胞（kh）细胞活性，具有免疫增强

作用。=
O= =预防及治疗神经系统病变，提高记忆力=
OKN= =预防及治疗神经系统病变=

mCNO细胞是嗜铬细胞瘤细胞系，具有多巴胺合

成、代谢及运输的功能，q~oxNOz等发现在神经退行

性病变中，何首乌中 qpd可以调节 olpJkl通路，

保护六羟多巴胺（SJleaA）诱导的 mCNO细胞凋亡，

可以作为神经保护剂应用。杨旭xNPz通过给予人神经

母细胞瘤细胞（peJpvRv 细胞）NJ甲基JQJ苯基J吡
啶离子（jmmH），诱导细胞损伤，模拟帕金森病模

型，给予不同浓度的何首乌提取物，结果显示其能

明显改善 peJpvRv 细胞的活性，降低乳酸脱氢酶

（iae）、jaA 含量，恢复线粒体膜高能电位，且

对 olp 有明显的抑制效果，说明何首乌提取物对

jmmH诱导的peJpvRv细胞损伤具有显著的保护作

用，其作用机制与抗氧化应激作用有关。李旻等xNQz

采用兴奋性神经毒素海人藻酸（hA）损伤基底前脑

核团、内侧隔核及斜角带核建立毁损模型，给予何

首乌后发现可以使大鼠投射到海马及大脑皮质的乙

酰胆碱酶（AChb）纤维数目多，减少纤维形态的破

坏，因而可能改善阿尔茨海默病的症状。=
OKO= =提高记忆力=

肾藏精，精生髓，上充于脑，“脑为髓之海”；

中医理论认为肾中精气亏虚，致髓海失充，神失所

养，是记忆力减退的主要原因。《本草求真》中记载：

“首乌，专入肾而滋天一之真水矣”，《医林纂要》记

载何首乌具有“坚肾、充髓”的作用。=
邱光等xNRz报道何首乌干预治疗 PM= d，可以使

AβNJQM 注射后大鼠的躲避电刺激所需的“尝试次

数”明显下降；海马 CAN区神经元脑源性神经营养

因子（_akc）表达明显上调，进而改善动物的学

习和记忆能力。俞云等xNSz发现何首乌苷使海马内组

织细胞的胆碱乙酰转移酶（ChAq）表达升高和

AChb 表达降低，从而增加乙酰胆碱的含量以改善

胆碱能系统损害，使小鼠学习记忆能力明显改善。

Ahn等xNTz发现何首乌预处理可以减轻谷氨酸诱导的

eqOO 海马细胞系细胞凋亡，同时抑制谷氨酸诱导

后与细胞 C~OH水平有关的 olp 积累，降低去磷酸

化磷脂酰肌醇JP激酶（mfPh）的磷酸化和 éPU丝裂

原活化蛋白激酶（jAmh）表达；同时可以使磷酸

化的 cAjm 反应元件结合蛋白的水平（Cob_）和

脑源性神经营养因子（_akc）和增强；在小鼠局

灶性脑缺血模型中，也见成熟 _akc 的高表达和
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Cob_ 在海马和海马的磷酸化，进一步证实何首乌

预处理可以治疗及改善空间记忆。=
P= =预防和治疗骨质疏松=

骨质疏松是造成脆性骨折的主要原因，是以单

位体积内骨组织量减少和微结构的恶化为特点的代

谢性骨病变，西医认为其机制与炎症、雌激素缺乏、

钙盐流失等有关。中医认为，肾主骨生髓，肾中精

气亏虚可导致骨质脆弱，何首乌补益肝肾，《本草经

疏》中记载首乌：“长筋骨，益精气”，研究表明何

首乌及其提取物可以治疗和预防骨质疏松症。=
ew~ng 等xNUz研究发现何首乌水提物可以明显

抑制卵巢切除去势后小鼠体质量和器官质量，增加

了骨质量和长度，使小鼠骨量增加，eb 染色显示

何首乌抑制去势小鼠的骨质流失，并增加骨碱性磷

酸酶水平，说明何首乌可预防骨质疏松。whou等xNVz

用糖皮质激素诱导大鼠骨质疏松模型，灌胃何首乌

提取物的 PM倍乙醇洗脱液 S周，结果显示何首乌组

与泼尼松模型组相比，体质量明显增加，并减缓了

大鼠骨微结构的恶化，增加大鼠骨密度，说明何首

乌对大鼠骨质疏松具有保护作用。wheng 等xOMz发现

qpd可以增加碱性磷酸酶活性，可以促进大鼠骨髓

间充质干细胞（jpCs）向成骨分化，qpd处理 T=d
后，可以增加jpCs中的骨钙蛋白含量；进一步用

地塞米松诱导斑马鱼骨质流失，模拟骨质疏松模型，

结果发现 qpd可以减少该模型的骨骼中结节面积，

qpd作为何首乌的主要有效成分，可以保护和预防

骨质疏松。=
Q= =预防及治疗脱发及乌发这作用=

《开宝本草》中记载首乌：“益血气，黑髭鬓”；

《苍天司命》记载：“何首乌，添精种子，黑发悦颜”。

中医理论认为，发为血之余，精血同源，毛发的生

长与精、血及肝肾密切相关。=
iá 等xONz报道何首乌口服与局部用药均可以促

进正常小鼠毛发生长，其中口服何首乌后可以使参

与毛发生长的几个调节因子：肝细胞生长因子，成

纤维细胞生长因子、βJ连环蛋白，fdcJN表达增加。

e~n等xOOz用 eOlO诱导小鼠毛发褪色，分别给予生

何首乌、制何首乌和 qpd干预治疗 S周，结果显示

生何首乌组小鼠毛发中总黑色素含量及αJ黑素细胞

刺激素（αJjpe），黑皮质素 N 受体（jCNo），及

酪氨酸酶（qvo）含量最高，制首乌和单用二苯乙

烯苷效果较弱。=
R= =调血脂、抗动脉粥样硬化及保肝作用=

《本草元命苞》中记载何首乌“常食……可轻

身”，作用可能与其降血脂作用相关，OMMR 版《中

国药典》xOPz中也收录其可治疗高脂血症。=
RKN= =调血脂、抗动脉粥样硬化作用=

翟蓉等xOQz发现何首乌多糖可以降低高脂小鼠

的总胆固醇（qC）、三酰甘油（qd）及总脂酶，并

提高高密度脂蛋白（eaiJC），表明何首乌多糖具

有显著的降血脂作用，并可预防动脉粥样硬化。王

春英等xORz研究发现何首乌中醋酸乙酯提取部位及

二苯乙烯苷均具有调血脂、抗氧化、保护血管内皮

的功能，二苯乙烯苷为其发挥作用的主要物质。hho
等xOSz研究发现何首乌与红参联合灌胃 U周，可显著

降低高果糖饮食的大鼠体质量、脂肪质量和脂肪细

胞大小，并防止了高血压、高脂血症等代谢紊乱的

发生。邓红星等xOTz共纳入随机对照研究 NQ篇文献，

包括 NORO 例病例，jet~ 分析结果显示何首乌中药

制剂对高血脂症有一定的治疗效果，特别是降低胆

固醇治疗的效果较确切。Ch~ng等xOUz报道何首乌多

糖对脂肪酶有抑制作用，qpd、黄酮和蒽醌可以作

为潜在的脂肪酶抑制剂。=
RKO= =调脂保肝作用=

俞捷等xOVz证实 qpd可将脂肪化肝 iJMO细胞中

qd、qC含量降低，升高 qC分解关键酶及 qd分解

关键酶含量；使 qd合成关键酶、qC合成关键酶含

量降至正常水平；降低游离脂肪酸在体内的结合蛋

白、转运蛋白的表达量；说明二苯乙烯苷可以调控

qd、qC 的合成、分解及转运的多个关键酶或关键

蛋白，因此有较好的降脂活性。王艳芳等xPMz发现何

首乌及 qpd 可降低高脂饮食雄性大鼠肠道内的总

短链脂肪酸（pCcA）含量，显著降低高脂饮食大鼠

肠道内乙酸、丙酸、丁酸含量，同时降低肝脏脂质

含量和内毒素水平。生何首乌下调高脂饮食雌性大

鼠肠道内丙酸含量，降低肝脏脂质水平；而 qpd低

剂量能够升高其乙酸含量，同时降低血脂和内毒素

含量。iou等xPNz发现何首乌中 qpd可以减轻高脂饮

食引起的非酒精性脂肪肝所致的肝脏肿大，缓解肝

脏脂肪变性，降低血清 qC 和 qd 水平，上调过氧

化物酶增殖激活的受体Jα（mmAoJα）基因在肝组织

中的表达，降低 CvmObN基因表达，其机制可能是

通过上调 mmAoJα 增强抗脂质过氧化能力。ián等xPOz

报道何首乌水提物及其加工产物在降低非酒精性脂

肪肝模型大鼠极低密度脂蛋白（siai）的含量方

面优于阳性药辛伐他汀组，中剂量何首乌使 adAq
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的活性降低，促肝脂酶（ei）表达升高，高剂量何

首乌组 qC显著改变，这与羟甲基戊二酰辅酶 A还

原酶（ejdCo）的下调和上调胆固醇 TJαJ羟化酶

或 CvmTA的作用有关。=
S= =保护心肌及血管=

《开宝本草》中记载，何首乌“止心痛、益血气”，

现代药理学研究也表明何首乌具有保护心肌及血管

作用。=
SKN= =保护心肌作用=

姜金奇等xPPz灌胃大鼠何首乌提取物 OU=d后，建

立心肌缺血模型，并于缺血 OQ= h 后，检测血清中

pla、jaA和谷胱甘肽过氧化物酶（dpeJmx）的

水平，结果显示何首乌提取物能改善因缺血造成的

心肌损伤，增强 qJpla和jaA的活性提高，并心

肌缺血大鼠 dpeJmx 水平。wh~ng 等xPQz用阿霉素

（alu）诱导新生大鼠心肌细胞和小鼠急性心脏模

型，发现何首乌中 qedd可以使 alu诱导的心脏

毒性降低，包括动物死亡率，组织病理学变化以及

iae和血清肌酸激酶（Ch）的水平。此外，qedd
降低jaA和升高还原型谷胱甘肽（dpe）。在体外

研究中，qedd=NM～PMM=μmoäLi以浓度依赖的方式

改善 alu 诱导的心肌细胞凋亡；并且 qepd 抑制

olp的产生并阻止 alu诱导的线粒体膜电位半胱

天冬酶JP的丢失，激活和上调 _~x蛋白表达，抑制

细胞凋亡。=
SKO= =保护血管作用=

au~n 等xPRz用何首乌中 qpdd 灌胃高血压大鼠

NQ=d后，发现可以改善大鼠血管重塑，明显抑制主

动脉弓下部的内膜中层厚度，增加了血管舒张速率

对乙酰胆碱的反应，其机制可能涉及信号传导蛋白

pm~dP 的脱乙酰作用。gá~ng 等xPSz研究发现 qpdd
呈剂量相关性抑制过氧化氢（eOlO）诱导的人脑微

血管内皮细胞（e_jbC）的细胞毒性，通过抑制

eOlO引起的jaA及上调 pla和 dpe水平，并抑

制 e_jbC中炎症因子肿瘤坏死因子Jα（qkcJα）、
白介素JS（fiJS）、白介素JNM（fiJNM）的表达。iáu
等xPTz用 qpd预处理人脐静脉内皮细胞（ersbCs）
后，进行缺氧L复氧处理，随后检测发现 qpd 预处

理可以促进 pla和 dpeJmx活性的恢复，降低细胞

iae 及 jaA 含量，还可以增加一氧化氮合酶

（áklp）表达和鸟苷酸环化酶（cdjm）活性，进而

增强了 kl和 cdjm的形成。=
T= =抗癌及抗诱变作用=

TKN= =抗癌作用=
孙桂波等xPUz研究证实何首乌蒽醌苷类化合物

具有明显的抗肿瘤作用，其机制可能与其对小鼠细

胞免疫和体液免疫有促进作用有关，且何首乌蒽醌

类化合物对化疗药物环磷酰胺具有减毒增效作用。

李登科等xPVz对何首乌中大黄素JUJlJβJaJ葡萄糖苷

进行分离纯化，发现其对人肝癌细胞 eeédO、人结

直肠癌细胞eqOV和peJpvRv细胞均有较显著的细

胞毒活性，且对 eeédO、eqOV 细胞的作用表现出

剂量效应，推测其机制为阻滞癌细胞周期和诱导细

胞凋亡。eou等xQMz研究发现何首乌中大黄素可通过

调节细胞的氧化还原状态调节鼻咽癌细胞的放射增

敏作用。ián等xQNz研究发现 qpdd可以使氧化偶氮

甲烷（AljJ）诱导的大鼠结肠癌的异常隐窝灶减

少 RMB，其机制与其抗氧化作用和抑制核转录因子

kcJκ_ 蛋白的表达有关。Cheung 等xQOz报道 qpdd
可以通过非竞争性抑制酪氨酸酶，降低酪氨酸酶与

酪氨酸酶相关蛋白 N（qomJN）之间的复合物形成，

抑制黑色素的生成，预防黑色素瘤。=
TKO= =抗诱变作用=

董小艳等xQPz等研究何首乌的抗诱变作用，分别

采用小鼠骨髓细胞微核实验、中国仓鼠卵巢细胞染

色体畸变实验、人体外周血淋巴细胞姐妹染色单体

交换和微核实验等 R种测试系统，结果显示何首乌

在五中测试系统中均表现出抗诱变活性。=
U= =抗炎及抗菌作用=

潘小翠等xQQz研究发现何首乌 SMB丙酮、TMB乙

醇、沸水 P种溶剂提取液对金黄色葡萄球菌、绿脓

杆菌、肺炎克氏菌均有明显的抑制作用，且对金黄

色葡萄球菌的抑制作用最强，呈剂量依赖性；徐正

哲xQRz报道随着蒸制时间的延长，何首乌对二甲苯所

致小鼠耳壳肿胀的抗炎作用增强。Chán等xQSz研究发

现 qpdd 在体内及体外实验均显示可以减轻牙周

炎，降低 qkcJα、白介素JNβ（fiJNβ）和 fiJS的基

因表达，抑制了 kcJκ_的激活。=
V= =其他作用=

王君明等xQTz证实何首乌水提物具有抗抑郁活

性。苑天彤等xQUz研究发现 qpd对高血糖引起的肾小

管损伤有保护作用，其可以作为一种保护氧化应激

诱导的糖尿病肾病的药物，可能对高血糖引起肾小

管损伤有潜在的治疗作用。Ch~ng 等xQVz研究发现

qpdd 可以恢复链脲佐菌素（pqw）诱导的糖尿病

小鼠胃排空延迟和肠运输增加，其机制与其抗氧化
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作用有关。=
NM= =讨论=

综上所述，何首乌的化学成分主要包括蒽醌类、

二苯乙烯苷类、鞣质类、磷脂类等，其主要的药理

活性成分为何首乌中所含多糖类物质，如二苯乙烯

苷、蒽醌苷，是何首乌发挥药效的主要基础；何首

乌表现出多方面的药理活性，如抗衰老，提高记忆

力，防治骨质疏松等，这与中医传统典籍例所记载

何首乌补益肝肾作用相符合，其现代药理学大多与

其抗氧化及抗炎等相关作用有关。但是近年来，关

于何首乌肝毒性的报道也不断增多xRMz，限制了何首

乌在临床中的应用，大多数何首乌所致的肝损伤时

可逆的，目前关于其肝毒性成分的研究报道集中在

蒽醌类物质xRNJROz，因此，结合何首乌的药理机制及

成分研究，如何在何首乌的炮制及提取中，使何首

乌中多糖及二苯乙烯苷类物质含量较多，并降低致

肝损伤的物质含量，实现减毒增效的作用，仍待进

行深入的研究。=
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