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大黄及其活性成分抗炎作用及机制的研究进展1 
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摘  要：大黄为蓼科植物掌叶大黄 Rheum palmatum、唐古特大黄 R. tanguticum 或药用大黄 R. officinale 的干燥根和根茎，具

有泻下攻积、清热泻火、凉血解毒、逐瘀通经、利湿退黄之功。近年来研究发现大黄及其活性成分大黄素、大黄酸、大黄酚、

芦荟大黄素等具有良好的抗炎、解热镇痛、抗肿瘤等活性。对大黄及其活性成分在治疗急性胰腺炎、脓毒症、关节炎等炎症

性疾病的作用及机制的研究进展进行综述，以期为其在防治炎症疾病中的深入研究及开发应用提供参考。 
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Abstract: Dahuang (Rhei Radix et Rhizoma, RRR) is the dry root and rhizome of the polygonum family plant Rheum palmatum, R. 

tanguticum or R. officinale, which has the functions of purgative accumulation, clearing away heat and fire, cooling blood and 

detoxifying, removing blood stasis and channeling meridian, excreting dampness and anti-icteric.In recent years, it has been found 

that RRR and its active components emodin, rhein, chrysophanol and aloe emodin have good anti-inflammatory, antipyretic, 

analgesic and antitumor activities. In this paper, the effects and mechanisms of RRR and its active components in the treatment of 

acute pancreatitis, sepsis, arthritis and other inflammatory diseases were reviewed, in order to provide a reference for the further 

research and development of its application in the prevention and treatment of inflammatory diseases. 
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大黄为蓼科植物掌叶大黄 Rheum palmatum L.、

唐古特大黄 R. tanguticum Maxim. ex Balf. 或药用

大黄 R. officinale Baill. 的干燥根和根茎[1]，主要含

有蒽醌、蒽酮、鞣质、二苯乙烯、黄酮、多糖等多

种化学成分，具有泻下攻积、清热泻火、凉血解毒、

逐瘀通经、利湿退黄之功效[2-4]。研究表明，现已从

掌叶大黄、唐古特大黄和药用大黄中分离得到百余

种化合物，主要包括蒽醌类、蒽酮类、二苯乙烯类、

苯丁酮类、色原酮类、黄酮类、鞣质类等。其中蒽

醌类成分是大黄发挥作用的主要药效成分（质量分

数 3%～5%），也是《中国药典》2020 年版中大黄

的质量控制成分[1]。 

炎症是机体对致炎因子损伤作用产生的一种反

应，机体发生充血、肿胀、渗出、变性，局部组织
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缺血、缺氧伴有代谢机能改变、循环障碍等过程。

其临床表现多为红肿、发热、疼痛等。正常生理状

态下，炎症反应可防止机体进一步损伤并清除已受

损组织；病理状态下，炎症可导致组织破坏甚至器

官功能障碍[5-6]。炎症是人体普遍存在的生理现象，

其意义在于减轻和消除有害因子对人体的损伤作

用，并为此后的组织修复奠定基础。严重的炎症反

应亦可危及生命，骨关节炎、类风湿关节炎、炎症

性肠病等疾病中是致命的[7]。学者们将中医传统理

论与现代医学相结合，并参考《金匮要略》中的记

载“热之所过，其血必凝”，认为热毒血瘀证即是西

医所讲的炎症[7]。大黄通腑泄热、推陈出新、荡涤

胃肠、下瘀血之效，能够改善临床症状，降低炎症

因子水平。本文总结了大黄及其活性成分抗炎作用

的机制，为其深入研究及在医药和保健品的应用开

发提供参考。 

1  抗急性胰腺炎作用及作用机制 

急性胰腺炎（acute panceatitis，AP）是指因胰

腺分泌的消化酶引起胰腺自身组织消化的化学性炎

症，是消化科常见多发危重症之一。中医将急性胰

腺炎归属于“脾心痛”“腹痛”“胰瘅”等范畴，多

由外感邪气、饮食内伤、情志不调等病因导致湿、

热、瘀、毒结于中焦，中土失运，气机升降失调，

血液周流不畅，津液输布障碍，肠腑不通则痛，发

为急性胰腺炎。而“六腑以通为用，以降为顺”，大

黄通腑泄热、逐瘀通经，还能利湿、凉血解毒，可

因势利导，能够改善临床症状，降低炎症因子水平，

促进胃肠功能恢复，减少并发症，提高临床疗效[8]。 

1.1  大黄及其提取物 

研究发现，大黄通过调节炎症细胞因子[9-10]、

c-jun 氨基末端蛋白激酶 2/信号转导与转录激活子 3

（ Janus kinases/signal transducer and activator of 

transcription，JAK2/STAT3）信号通路[11]在 AP 中发

挥治疗作用。另有研究发现大黄提取物可通过抑制

单核细胞趋化蛋白（ monocyte chemoattractant 

protein 1，MCP-1）、巨噬细胞炎性蛋白（macrophage 

inflammatory protein，MIP-2）[12]、抑制 Toll 样受体

4（tolllike receptor 4,TLR4）、NOD 样受体蛋白 3 炎

症小体（NOD-like receptor protein，NLRP3）、半胱

天冬氨酸蛋白酶（Caspase-1）蛋白的表达，使得

Caspase-1 活化减少，从而减少肿瘤坏死因子 -α

（tumor necrosis factor-α，TNF-α）、白细胞介素- 1β

（interleukin-1β，IL-1β）、IL-6、IL-18 促炎因子的分

泌，抑制全身炎症级联反应的发生[13]。此外，大黄

游离蒽醌干预联合脂肪干细胞移植治疗大鼠急性胰

腺炎的血清淀粉酶（serum amylase，AMS）、IL-6

和胰蛋白酶原激 活肽（ trypsinogen activating 

peptide，TAP）等血液生化指标水平；并且可以

明显地减轻大鼠急性胰腺炎程度和胰腺组织形态

学病变[14]。 

1.2  大黄单体成分 

大黄素对 AP 有较好的改善作用。研究发现在

炎症疾病的治疗中，大黄素可抑制丝裂原活化蛋白

激酶（mitogen activated protein kinase，MAPK）信

号通路[15]、抑制炎症反应和氧化应激损伤[16]、抑制

神经源性基因 notch 同源蛋白 1（neurogenic gene 

notch homologous protein 1，Notch1）和 Ras 同源基

因家族成员 A/Rho 激酶 1（Ras homologous gene 

family member A/Rho kinase 1，RhoA/ROCK）通路[17]、

调节异常的二十烷类代谢和恢复或促进胰腺细胞保

护[18]、抑制 P2X 配体门控离子通道 7（P2X ligand 

gated ion channel 7，P2X7）/NLRP3 信号通路降低

血浆中 IL-1β 和 IL-18 的浓度，从而延缓 AP 进展，

改善全身炎症[19]。在免疫调节方面，大黄素可通过

提高 T 淋巴细胞亚群 CD4+含量及 CD4+/CD8+比值

使机体免疫功能增强，或者通过降低 Treg 比例减轻

机体免疫抑制状态，以及增加 Bregs 比例促进白介

素-10（interleukin-10，IL-10）和转化生长因子-β1

（transforming growth factor-β，TGF-β1）的分泌及释

放进而抑制炎性反应[20]。同时，大黄素可通过抑制

核因子-κB（nuclear factor kappa-B，NF-κB）活性[21]、

抑制核因子 E2 相关因子 2/血红素加氧酶 1（Nuclear 

factor E2 related factor 2/heme oxygenase 1，Nrf2/ 

HO-1）信号通路[22]、抑制急性重症胰腺炎诱导的肠

细胞凋亡[17]，改善肠功能、肺功能受 AP 引起的损

伤。此外，大黄素治疗可以改善胰腺炎症和水肿，

降低细胞旁通透性，促进胰腺紧密连接蛋白- 5

（claudin-5）和闭锁蛋白（occludin）的表达[23]。其

作用及机制见表 1 和图 1。 

2  抗脓毒症作用及作用机制 

脓毒症是一种全身炎症反应综合征（systemic 

inflammatory response syndrome，SIRS），炎症是有

害刺激或环境引起的身体的保护性反应，以抵抗有

害刺激，以及治疗过程中修复组织。本病主要病机

为瘀血阻滞、热毒内蕴、腑气不通、正气不足。大

黄具有推陈出新、荡涤胃肠、下瘀血之效，有研究 
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表 1  大黄提取物及单体成分抗急性胰腺炎作用及机制 

Table 1  Effect and mechanism of RRR extract and monomer components on acute pancreatitis 

药物 给药浓度 诱导因素 研究对象 主要结果 文献 

大黄水溶液 10.8% 5%牛磺胆酸钠 SD 大鼠 胰腺组织损伤↓，TNF-α↓，IL-10↑ 9 

大黄提取物 2、4、8 g·kg−1 5%牛磺胆酸钠 Wistar 大鼠 AMS↓，TNF-α↓ 10 

大黄溶液 1 g·mL−1 5%牛磺胆酸钠 SD 大鼠 AMS↓，巨噬细胞凋亡率↑，TNF-α↓，NO↓，iNOS↓，p-JAK2↓，

p-STAT3↓ 

11 

大黄提取物 0.25、0.5、1.0 g·kg−1 5%牛磺胆酸钠 SD 大鼠 AMS↓，SOD↑，IL-6↓，TNF-α↓，MDA↓，MCP-1↓，MIP-1↓ 12 

大黄游离蒽

醌/生大黄 

22.5、45、90 mg·kg−1/ 

900 mg·kg−1 

3.5%牛磺胆酸钠 SD 大鼠 LPS↓，AMS↓，ALT↓，AST↓，TNF-α↓，IL-6↓，IL-1β↓，IL-18↓，

TLR4↓，NLRP3↓，Pro-caspase-1↓，Caspase-1↓ 

13 

大黄游离蒽

醌 

200 mg·kg−1 5%牛磺胆酸钠 SD 大鼠/鼠脂肪

干细胞 

AMS↓，IL-6↓，胰蛋白酶活肽↑，胰腺细胞凋亡率↓，TGF-β1↓，

Smad2↓，Smad3↓ 

14 

大黄素 30、60 mg·kg−1 3.5%牛磺脱氧胆酸钠 SD 大鼠 W/D↓，PaCO2↓，LPS↓，AMS↓，TNF-α↓，IL-6↓，MDA↓，PaO2↑，

OI↑，SOD↑，Bcl-2↑，Bax↓， p38 MAPK↓，ERK1/2↓，JNK ↓ 

15 

 20 μmol·L−1 0.1 μmol·L−1雨蛙素 AR42J 细胞 SOD↑，GSH↑，MDA↓，CD69↓ 16 

 50 mg·kg−1 5%牛磺胆酸钠 SD 大鼠 Bax↓，Caspase-3↓，Fas↓，Fasl↓，Caspase-9↓，Bcl-2↑ 17 

 0.25 mg·kg−1 5%牛磺胆酸钠 SD 大鼠 TXB2↓，腺泡坏死↓，微血栓形成↓ 18 

 30、60 mg·kg−1 5%牛磺胆酸钠 SD 大鼠 MPO↓，LPS↓，AMS↓，胰腺损伤↓，P2X7↓，NLRP3↓，ASC↓，

Caspase-1↓，IL-1β↓，IL-18↓ 

19 

 − 5%牛磺胆酸钠 SD 大鼠 Bregs↑，Tregs↓，IL-10↑，TGF-β1↑，Foxp3↓，CTLA-4↓ 20 

 1 mg·kg−1 5%牛磺胆酸钠 SD 大鼠 TNF-α↓，IL-1β↓，IL-6↓，MDA↓，SOD↑，NF-κBp65↓ 21 

 25 mg·kg−1 5%牛磺胆酸钠/ LPS 

(1 μg·mL−1) 

SD 大鼠/大鼠肺

泡上皮 L2 细胞 

炎症细胞数量↓，MPO↓，p-IκBα↓，p-p65↓，NLRP3↓，ASC↓，

cleared−caspase−1↓，IL−1β↓，IL−18↓ 

22 

 2.5 mg·kg−1 5%牛磺胆酸钠 SD 大鼠 TNF-α↓，IL-6↓，胰腺损伤↓，claudin-5↑，occludin↑ 23 

 40 mg·kg−1 3%牛磺胆酸钠 Wistar 大鼠 LC3（B/A）↓，beclin-1↓，P62↓，AMS↓ 24 

“↑”表示上升  “↓”表示下降  “−”表示文中没有数据  SOD-超氧化物歧化酶  MDA-丙二醛  NO-一氧化氮  iNOS-一氧化氮合酶  LPS-

脂肪酶  ALT-丙氨酸氨基转移酶  Smad-转录激活因子  GSH-谷胱甘肽  CD69-外泌体抗原  PaO2-氧分压  PaCO2-二氧化碳分压  OI-氧合

指数  W/D-肺组织湿干质量比  Bcl-2-B 淋巴细胞瘤-2 基因  MPO-髓过氧化物酶  Bax-Bcl-2 相关 X 蛋白  p38 MAPK-p38 丝裂原活化蛋白激

酶；ERK1/2-细胞外信号调节激酶  TXB2-血栓素 B2  Tregs-调节性 T 细胞  Bregs-调节性 B 细胞  Foxp3-转录调控因子  CTLA-4-细胞毒性 T

淋巴细胞相关蛋白 4  Fas-脂肪酸合成酶  Caspase-天冬氨酸蛋白水解酶  MPO-髓过氧化氢酶  IκB-细胞核转录因子 κB 抑制蛋白  ASC-细胞

凋亡相关的斑点样蛋白  （LC3）B/A-微管相关蛋白 1 轻链 3  beclin-1-自噬相关蛋白质 

“↑”means up  “↓”means down  “−”means there is no data in the document  SOD-superoxide dismutase  MDA-malondialdehyde  NO-nitric oxide 

iNOS-nitric oxide synthase  LPS-lipase  ALT-alanine aminotransferase  Smad-transcription activator  GSH-glutathione  CD69-exosome antigen  

PaO2-oxygen partial pressure  PaCO2-partial pressure of CO2  OI-oxygenation index  W/D-lung tissue wet-dry weight ratio  Bcl-2-B 

lymphocytoma-2 gene  MPO-myeloperoxidase Bax-bcl-2 associated X protein  p38mapk-p38 mitogen-activated protein kinase  

ERK1/2-extracellular signalregulated kinase  Txb2-thromboxane B2  Tregs-regulatory T cells  Bregs-regulatory B cells  Foxp3-transcriptional 

regulator  CTLA-4-cytotoxic T lymphocyte-associated protein 4  Fas-fatty acid synthase  Caspase-aspartic acid proteolytic enzyme  MPO-myelin 

catalase  IκB-Nuclear transcription factor κB inhibitory protein  ASC-speckled protein associated with apoptosis  (LC3)B/A-microtubule-associated 

protein 1 light chain 3  beclin-1-autophagy related protein 

将其应用于脓毒症[25]。 

2.1  大黄及其提取物 

大黄可通过调控结肠紧密连接蛋白表达，促进游

离菌排泄，减少细菌移位及有毒物质的产生而纠正肠

道菌群平衡，保护肠道生物屏障治疗脓毒症[26-27]。另

有研究表明大黄提取物通过抑制 NF-κB 和 ERK 信

号通路 [28] 、抑制 Kelch 样 ECH 相关蛋白 1 

（inhibition of Kelch like ECH related protein 1，

Keap1）/Nrf2 信号通路[29]来治疗 SIRS。 

2.2  大黄单体成分 

研究发现，大黄素通过下调 P-选择素[30-31]、减

少心肌氧化应激、细胞凋亡和炎症因子水平[32]来发

挥抗炎作用。同时大黄素可通过抑制炎症细胞因子

分泌、抑制 NF-κB 通路来保护脓毒症导致的高血糖 
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图 1  大黄提取物及单体成分抗急性胰腺炎作用及机制 

Fig. 1  Effect and mechanism of RRR extract and 

monomer components on acute pancreatitis 

和肺损伤[33-35]。此外，大黄素可通过联合纳米银抑

制 NF-κB 和 p38-MAPK 信号通路，抑制 TNF-α、

白介素-8（interleukin-8，IL-8）的表达，来发挥抗

脓毒症作用[36]。黄慧娜等[37]研究发现大黄酸可通过

丝氨酸/苏氨酸蛋白激酶（serine/threonine protein 

kinase ， AKT ） /EKR 信 号 通 路 抑 制 脂 多 糖

（lipopolysaccharide，LPS）刺激的 RAW264.7 细胞

高迁移率族蛋白 B1（high mobility group protein B1，

HMGB1）表达。大黄酚通过抑制NF-κB p65、ERK1/2

通路 [38]、抑制过氧化物酶体增殖物激活受体

（peroxisome proliferator activated receptor，PPAR-γ）/ 

NF-kB 通路[39]、抑制炎症细胞因子和下调 TLR2、

TLR4 的表达[40]来抗脓毒作用。其抗脓毒症作用及

机制见表图 2 和表 2。 

 

图 2  大黄提取物及单体成分抗脓毒症作用及机制 

Fig. 2  Anti-sepsis effect and mechanism of RRR extract 

and monomer components 

3  抗关节炎作用及作用机制 

关节炎病因复杂，与自身免疫反应、创伤、退

行性病变等因素有关，可分为类风湿性关节炎

（rheumatoid arthritis，RA）、骨关节炎（osteoarthritis，

OA）、强直性、痛风性、化脓性等关节炎。中医研

究类风湿性关节炎属于“尪痹病”，依据其症状命名

为“痹症”“鹤膝风”等，虚、寒、湿、热、瘀为痹

症最关键的病因病机[41]。骨关节炎是内外病理因素

共同作用下，包括年老肾阳亏虚、风热湿邪的侵袭，

导致的瘀血阻络、筋脉受阻、气血不通 [42]。大黄

具有推陈出新、荡涤胃肠、下瘀血之效，可用于关

节炎治疗。大黄素可通过抑制 NF-κB 信号通路[43-44]、

抑制 ERK1/2、p38MAPK 信号通路的活化，减少炎

症因子的释放，可有效控制 RA 滑膜炎症[45]。此外，

大黄素可有效抑制炎症相关物质如 iNOS、NO、环

氧化酶-2（cyclooxygenase-2，COX-2）、前列素 2

（prostaglandin E2，PGE2）的产生，降低与软骨基质

降解有关的 MMP-3、MMP-13、蛋白解整合素金属

肽 酶 （ a disintegrin and metalloproteinase with 

thrombospondin-4，ADAMTS-4）的表达，减缓 II 型

胶原基因（collagen type II alpha 1 chain，COL2A1）

切割速度 [46]。另有研究发现大黄酸可通过抑制

NF-кB 激活、抑制 NLRP3 炎症小体复合物的形成

和抑制 caspase-1 活性，降低 IL-1β、iNOS、NO 的

含量，从而达到抗炎的作用[47-49]。Geng 等[50]研究

发现大黄素甲醚通过抑制 TGF-β/NF-κB/ MAPK 通

路，调节炎性细胞因子的表达，从而达到治疗关节

炎的作用。其抗关节炎作用及机制见表 3 和图 3。 

4  其他 

4.1  动脉粥样硬化 

动脉粥样硬化是一种慢性炎症性疾病，其特征

是动脉内膜存在动脉粥样硬化病变，导致大动脉硬

化和狭窄。根据临床表现的不同，本病多归属于“眩

晕”“中风”“头痛”“胸痹”等范畴。《医宗必读》

记载：“惟脾土虚湿，清者难升，浊者难降，留中滞

膈，瘀而成痰。”大黄通过活血化瘀治疗动脉粥样硬

化[51]。大黄素通过抑制 ROS-ERK1/2/p38 信号通路，

上调 PPARγ 表达来抑制同型半胱氨酸诱导血管内

皮细胞中 C 反应蛋白的产生，发挥抗炎作用[52]。大黄

素通过抑制 NF-κB 通路，减少 IL-1β、IL-6 等细胞因

子和抑制MMP-2 和MMP-9 的表达发挥抗炎作用[53]。

大黄素通过调控 MCP-1、γ 干扰素（interferonγ，IFN-γ）

抑制动脉粥样硬化的炎症反应[54]。此外，杨昊虹等[55] 
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表 2  大黄提取物及单体成分抗脓毒症作用及机制 

Table 2  Anti-sepsis effects and mechanism of RRR extract and monomer components 

药物 给药浓度 诱导因素 研究对象 主要结果 文献 

大黄粉 50、100、150 

 mg·kg−1 

LPS 5 mg·kg−1 Wister 大鼠 病死率↓，AQP2↓，AQP8↓ 26 

50、100、150 

 mg·kg−1 

盲肠结扎穿刺

法 CLP 

Wister 大鼠 病死率↓，ZO-1↑，occludin↑ 27 

大黄提

取物 

5 μg·mL−1 LPS 1 μg·mL−1 人脐静脉内皮细胞 VEGF↓，Ang1↑，Ang2↓，p-p65↓，p-ERK↓ 28 

50、100、200 

 mg·kg−1 

CLP SD 大鼠 尿蛋白↓，血清肌酐↓，尿素氮↓，细胞凋亡率↓，TNF-α↓，

IL-6↓ ， Keap1↑ ， p-Nrf2/Nrf2↑ ， HO-1↑ ， cleaved 

caspase-3/caspase-3↓，Bax/Bcl-2↓，F4/80+iNOS+↓，F4/80+ 

IL-10+↑ 

29 

大黄素 50 mg·kg−1 CLP SD 大鼠 病死率↓，内源性凝血因子活性↑，纤维蛋白原功能↓ 30 

250 mg·kg−1 CLP C57BL /6 存活率↑，PLT↑，ALT↓，Cr↓，血小板聚集率↑，5-HT↑，

p-选择表达率↓，Rab27b↓ 

31 

30、60、120 

 mg·kg−1 

CLP SD 大鼠 MAP↑，LVSP↑，LVED↓，CK↓，CK-MB↓，SOD↑，

GSH-PX↑，TNF-α↓，IL-1β↓，IL-18↓ 

32 

100 mg·kg−1 CLP SD 大鼠 IR↓，血糖↓，TNF-α↓，IL-6↓，CRP↓ 33 

25 mg·kg−1 LPS 10 mg·kg−1 Wister 大鼠 TNF-α↓，IL-1β↓，肺 W/D↓，NF-κB p65↓ 34 

25 mg·kg−1 LPS 10 mg·kg−1 SD 大鼠 肺 W/D↓，MDA↓，SOD↑，GSH-Px↑，CAT↑，IL-6↓，IL-17↓ 35 

20 μg·mL−1/20 

 mg·kg−1 

LPS 20 μg·mL−1 / 

CLP 

胎儿脐静脉内皮

细胞/BALB/c 

TNF-α↓，IL-8↓，p38-MAPK↓，NF-κB ↓ 36 

大黄酸 140、210 

 μmol·L−1 

LPS 0.2 μg·mL−1 RAW264.7 细胞 HMGB1↓ 37 

大黄酚 7.5、15、50 

 mg·kg−1 

LPS 5 mg·kg−1 SD 大鼠 肺脏损伤↓，W/D↓，caspase-3↓，caspase-9↓，iNOS↓，

CD16/32↓，CD206↑，CD10↑，IL-10↑，TNF-α↓，NF-κB 

p65↓，ERK1/2↓ 

38 

5、10、15 

 μmol·L−1 

LPS 0.2 μg·mL−1 RAW264.7 细胞 TNF-α↓，IL-1β↓，iNOS↓，NF-κB p65↓，PPAR-γ↑ 39 

150 mg·kg−1/50、

100、200 μg·mL−1 

大肠杆菌 1×1011 

CFU·kg−1/LPS 

10 μg·mL−1 

ICR 小鼠/ 

 RAW264.7 细胞 

TLR2↓，TLR4↓，TNF-α↓，IL-1β↓，IL-6↓ 40 

“↑”表示上升  “↓”表示下降  VEGF-血管内皮生长因子  Ang-血管生成素  AQP-水通道蛋白水通道蛋白  ZO-1-紧密连接相关蛋白-1  MAP-

平均动脉压  LVSP-左室收缩峰压  LVEDP-左室舒张末压  CK-心肌肌酸激酶  CK-MB-心肌肌酸激酶同工酶  GSH-PX-谷胱甘肽过氧化物酶  

IR-胰岛素抵抗  PLT-血小板  ALT-血清丙氨酸氨基转移酶  Cr-肌酐  5-HT-五羟色胺  CRP-C-反应蛋白 

“↑” means up  “↓” means down  VEGF-vascular endothelial growth factor  Ang-angiopoietin  AQP-aquaporin aquaporin  ZO-1-tight junction 

associated protein-1  MAP-mean arterial pressure  LVSP-left ventricular systolic peak pressure  LVEDP-left ventricular end diastolic pressure  

CK-myocardial creatine kinase  Ck-MB-myocardial creatine kinase isoenzyme  GSH-PX glutathione peroxidase  IR-insulin resistance   PLI-platelet  

ALT- serum alanine aminotransferase  Cr-creatinine  5-HT-5-ht  CRP-C-reactive protein 

研究发现，唐古特大黄总蒽醌可以通过减少肝脏中的

炎性和细胞变性来减缓大鼠动脉粥样硬化的症状。 

4.2  溃疡性结肠炎 

溃疡性结肠炎（ulcerative colitis，UC）是一种

原因不明的慢性非特异性炎症性肠病，中医认为

UC 属中医“肠澼”“痢疾”“泄泻”等范畴，病位

主要在肠，与肝、脾、肺、肾的关系密切[56]。大黄

历来为治疗 UC 常用中药之一，可针对“湿热蕴肠”

病机，通过清热化湿、荡积推陈治疗 UC。大黄酸

可通过调节肠道菌群，间接改变肠道嘌呤代谢，从

而减轻结肠炎[57]。大黄酚通过为“通因通用”之法

治疗 UC 的代表性药物，抑制 LPS 刺激的巨噬细胞

中 NF-κB 和 caspase-1 的活化，减少 TNF-α、IL-6

和 COX-2 的表达发挥抗炎作用[58]。 
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表 3  大黄提取物及单体成分抗关节炎作用及机制 

Table 3  Anti-arthritis effect and mechanism of RRR extract and monomer components 

药物 给药浓度 诱导因素 研究对象 主要结果 文献 

大黄素 25、50、100 

 μmol·L−1 

TNF-α 20 ng·mL−1 HFLS-RA细胞 Bcl-2↓，Bax↑，IL-6↓，IL-1β↓，p-IκBα↓，p-NF-κB p65↓ 43 

20、40、80  

μmol·L−1 

TNF-α 10 ng·mL−1 MH7A 细胞 ERK1/2↓，p38MAPK↓ 45 

20 、 50 、 80 

mg·kg−1/5、10、

15、20 μmol·L−1 

切除右后胶前交叉

韧 带 /IL-1β 10 

ng·mL−1 

SD 大鼠/软骨

细胞 

COX-2↓，PGE2↓，iNOS↓，NO↓，MMP-3↓，MMP-13↓，

ADAMTS-4↓，COL2A1↓ 

46 

10 mg·kg−1 胶原 150 mg DBA/1 IκBα↓，p65↓，IL-1β↓，TNF-α↓，IL-17↓，RANKL↓，IL-10↑ 44 

大黄酸 1.5 mg·kg−1 Hulth 法：无菌条件

下，在动物膝关节内

侧纵切一个长约 2 

cm 的切口，切断前

后十字交叉韧带及

内侧副韧带并完整

切除内侧半月板，不

损伤关节软骨面 

猕猴 IL-1β↓，iNOS↓，NO↓ 47 

1.5 mg·kg−1 Hulth 法 猕猴 NF-κB ↓，COL↑，ED1↓，CGRP↓ 48 

1、2.5、5、10、 

50 μg·mL−1 

PMA 0.1 μmol·L−1 THP-1 IL-1β↓，TNF-α↓，ASC↓，NLRP3↓，caspase-1↓ 49 

大黄素

甲醚 

8、16、32 

 μg·mL−1 

TNF-α 10 ng·mL−1 MH7A TGF-β1↓，Smad4↓，NF-κB p65↓，p38↓，p-p38↓，p-ERK1/2↓，

JNK↓，p-JNK↓，TGF-β1↓，Smad4↓，p-JNK↓，TNF-α↓，

IL-1β↓，IL-6↓，IL-8↓，IL-17A↓ 

50 

“↑”表示上升  “↓”表示下降  RANKL-人核因子活化因子受体配体  CGRP-降钙素基因相关肽  IL-17A-白细胞介素-17A  PMA-乙酸肉豆蔻佛波醇 

“↑”means up  “↓”means down  RANKL-human nuclear factor activating factor receptor ligand  CGRP-calcitonin gene-related peptide 

IL-17A-interleukin-17A  PMA-phorbol myristate acetate 

 

图 3  大黄提取物及单体成分抗关节炎作用及机制 

Fig. 3  Anti-arthritis effect and mechanism of RRR extract 

and monomer components 

4.3  角膜炎 

细菌性角膜炎是一种常见的严重眼部感染，是

世界范围内致盲和失明的主要原因之一[59-60]。角膜

损伤后或在其他病理条件下发生细菌感染，可引起

炎症细胞浸润，阻碍角膜透明度，甚至因瘢痕和穿

孔而导致永久性视力丧失。研究发现[61-62]，大黄素

通过抑制角膜炎大鼠角膜组织中 NF-κB 活化，减轻

角膜炎症的损伤。此外，勾晓梅等[63]研究发现，大

黄素通过调控 PPAR、MAPK、NF-κB 蛋白，改善

TNF-α、 IL-6、细胞间黏附分子 -1（ intercelluar 

adhesion molecular，ICAM-1）炎症因子水平，对烟

曲霉菌性角膜炎大鼠起到抗炎作用。 

大黄及其活性成分抗炎作用的机制见图 4。 

5  大黄及其活性成分治疗炎症性疾病的临床研究 

研究发现，大黄及其活性成分对于急性胰腺炎、

脓毒症、关节炎等炎症性疾病以及并发症在临床中

有较好的治疗作用，具体临床研究见表 4。 

6  结语与展望 

大黄抗炎作用主要体现在对炎症细胞因子、炎 
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图 4  大黄抗炎作用机制 

Fig. 4  Anti-inflammatory mechanism of RRR

表 4  大黄及其活性成分治疗炎症性疾病的临床研究 

Table 4  Clinical study of RRR and its active ingredients in treatment of inflammatory diseases 

炎症性疾病 药物 结果 文献 

急性胰腺炎

伴肠麻痹 

生大黄 30 g，浸泡液灌肠 治疗后两组的 IL-18 水平均显著低于入院时；IL-10 水平显著高于入院

时。治疗组总有效率为 91.18%，对照组总有效率为 79.41% 

64 

急性胰腺炎 31 例静脉注射 0.25 mg 生长抑素治疗为

对照组；31 例口服大黄联合生长抑素

治疗（取 15 g 生大黄粉末加 100～150 

mL 水煎煮后口服）为观察组 

观察组临床总有效率 87.10%高于对照组 64.52%，胃肠功能恢复时间

（3.11±1.02）d、血尿淀粉酶恢复时间（4.86±1.28）d 和住院时间

（9.64±2.33）d，均短于对照组（4.58±1.14）、（5.95±1.54）、（12.82±

3.47）d 

65 

脓毒症凝血

功能紊乱 

取 100 mL 沸水浸泡 30 g 大黄 10 min，

待温度适宜后，ig 

与 4 h 时比较，1 h 和 24 h 时的 D-二聚体（DD）明显升高；与 0 h 相

比，24 h 的 C 反应蛋白明显降低 

66 

脓毒症性凝

血病 

取 15 g 大黄粉加入 100 mL 开水

（100 ℃）浸泡 30 min 

相对于对照组，大黄治疗组脓毒症性凝血病患者的纤维蛋白原水平在

大黄治疗后的第 3 天明显升高，TEG-MA 在用药后第 3 天和第 6 天

明显升高。大黄治疗组的 90 d病死率为 15%，对照组的病死率为 20% 

67 

脓毒症伴胃

肠功能障

碍 

对照组在常规西医治疗的基础上予以乌

司他丁静脉滴注，观察组在对照组基础

上联合生大黄（10 g）水煎剂 ig 治疗 

治疗 7 d，观察组肠内营养耐受率、胃肠功能改善总有效率为 81.25%、

95.83%，对照组为 62.50%、83.33%；观察组胃肠功能障碍与 

APACHE-II 评分均低于对照组；血清 D-乳酸、二胺氧化酶、IL-6、

高迁移率族蛋白 B1 水平均较治疗前降低 

25 

急性痛风性

关节炎 

对照组：口服非甾体类消炎药治疗；治

疗组：以上基础上给予生大黄粉（60 

g）醋调外敷患处治疗 

治疗组总有效率 87.50%，明显高于对照组的 56.26%；两组治疗后关

节发热积分、关节疼痛积分均改善，且治疗组改善程度强于对照组 

68 

症相关蛋白及相关信号通路（如 NF-κB、MAPK、

ERK、Nrf2）的影响。除以上炎性疾病外，研究人

员发现大黄对于治疗心肌炎、神经性炎症等也有一

定的应用前景。例如，大黄素可通过调节炎性细胞

因子 TNF-α 和 IL-1β 的产生，改善自身免疫性心肌

炎[69]。大黄酸可改善饮食诱导的肥胖小鼠的肠道菌

群变化，减少巨噬细胞积累，减少神经炎症反应[70]；

大黄酚可抑制 NALP3 炎症小体的活化，对缺血性
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脑卒中有保护作用[71]；大黄提取液干预脑出血模型

大鼠后，可以显著上调 IL-4、IL-10 表达，下调 

TNF-α、IL-6、IFN-γ 表达，发挥抗炎作用[72]。本文

结合大黄及其活性成分（蒽醌类成分）与抗炎药效

的相关性，选择蒽醌类成分作为大黄质量标志物筛

选的重要参考依据，以期为大黄的质量控制提供一

定的理论依据。 

尽管国内外对大黄的化学成分和抗炎作用做了

大量研究，但多数仍以蒽醌类为研究对象，缺乏系

统的药效物质筛选和评价。因此，今后可从大黄整

体化学物质组出发，系统筛选其抗炎活性组分或成

分，并基于此进行组分提取和配伍优化，从而提高

该药物资源的有效利用，并为相关功能产品的质量

控制提供质量标志物参考。此外，大黄主要活性成

分（如芦荟大黄素、大黄酸）的溶解性较差，基于

此可对大黄蒽醌类化合物结构进行修饰，增加其溶

解作用，从而获得高效价强度的并具有临床药用价

值的化合物。最后，关于大黄及单体成分的抗炎研

究主要集中于药效评价层面，未来可结合代谢组学、

蛋白质组学及转录组学等系统生物学手段探究其作

用机制，以阐释其整合作用特点，为大黄抗炎的临

床应用提供参考，并为其相关药物及功能保健品的

开发提供科学依据。 
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