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摘摇 要摇 重楼属植物具有重要的药用价值,该文通过检索近年来国内外发表的文献,总结出重楼属植物主要药理作

用包括抗癌、抗炎、抑菌、止血、镇痛、调节免疫等。 大剂量重楼有溶血作用并对生殖系统、神经系统、消化系统产生毒性,
为其合理用药及新药开发提供参考。
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摇 摇 重楼属(Paris)为百合科(Liliaceae)植物,全世界

共有 24 种,我国有 19 种,其中有 14 种分布于西南地

区[1]。 重楼味苦,性微寒,有小毒,归肝经,具有清热

解毒、消肿镇痛、凉肝定惊之功效,用于痈疮、咽喉肿

痛、毒蛇咬伤、跌打伤痛、凉风抽搐等症。 研究显示,重
楼有一定的毒副作用,为了更好地开发和利用重楼属

植物资源,笔者对其药理活性及其毒性反应进行归纳、
综述。
1摇 药理研究摇
1. 1摇 止血作用 摇 重楼类生药均有一定的止血作用。
其中滇重楼(胶质)、黑籽重楼、球药隔重楼作用较强,
而滇重楼(粉质)、狭叶重楼、南重楼作用稍弱,七叶一

枝花最弱[2]。 用七叶一枝花提取物灌胃小鼠,表现出

较强的止血作用。 经分离纯化获得的偏诺皂苷 C 在

浓度很低时体内试验即呈现较强的止血作用。 但七叶

一枝花类生药及有关化合物究竟作用于止血过程的哪

个环节,尚需深入探讨[3]。 付亚莉等[4] 研究表明,重
楼甾体总皂苷体内给药能够增强二磷酸腺苷(ADP)
诱导血小板聚集,体外能够直接诱导血小板聚集,并呈

剂量效应关系;重楼甾体总皂苷能够直接激活血小板

引起变形释放等反应,且肾上腺素能够增强重楼甾体

总皂苷诱导的血小板聚集。
1. 2摇 抗癌活性摇 传统医学中,重楼常用于食管癌、喉
癌、直肠癌、肺癌、宫颈癌等的治疗。 陈志红等[5] 研究

表明重楼总皂苷可抑制人鼻咽癌细胞 CNE鄄2Z 的增

殖,阻滞细胞于 S 期,从而诱导细胞凋亡。 颜璐璐

等[6]将滇重楼分离纯化得到的 6 种皂苷采用噻唑蓝
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(MTT)检测方法,针对 10 种不同类型的肿瘤细胞株的

细胞毒活性、构效关系进行比较研究,结果表明,滇重

楼皂苷对 10 种肿瘤细胞株的生长皆有一定抑制作用,
其抑制强弱依次为 LA795,A549,Hela,CaCo鄄2,HL鄄60,
A498,A431,HepG2,BEL7402,KB。 薯蓣皂苷和偏诺

皂苷都具有一定的细胞毒作用,但在糖链相同情况下,
薯蓣皂苷活性强于偏诺皂苷,在母核结构相同情况下,
糖链越多活性越强。 研究表明,重楼类的抗癌机制系

通过影响线粒体功能诱导多种肿瘤细胞株发生凋

亡[7鄄9]。 重楼醇提物对荷瘤鼠胃癌移植瘤的生长也有

明显的抑制作用[10]。
1. 3摇 抑菌作用摇 用液体稀释法分别测定滇重楼两种

方法提取物对 11 种细菌的抑菌作用。 发现滇重楼对

金黄色葡萄球菌、伤寒沙门菌、普通变形杆菌、铜绿假

单胞菌,具有明显的抑菌作用,并且滇重楼的乙醇提取

物的抑菌作用明显优于煎煮法提取物的抑菌作用[11]。
近年来研究者发现重楼内生菌也具有较强的抗菌作

用。 宣群等[12]从滇重楼的根中分离到一株内生真菌

菌株,鉴定为无孢菌群菌株 LRF4,对白念珠菌有较强

的抑制作用;程媛媛等[13] 对华重楼内生菌 PCE45 产

生的抗菌物质进行分离纯化,得到抗菌肽 PCP鄄1,该抗

菌肽对蛋白酶不敏感,对高温、强酸、强碱有较好的耐

受性且抑菌谱广、活性强,对许多危害严重丝状真菌、
细菌都表现出很强的抗菌活性,但其抑菌机制还有待

研究。
1. 4摇 镇痛和镇静作用摇 以宫血宁胶囊为阳性对照,观
察滇重楼茎叶、果实与根茎总皂苷对醋酸致小鼠疼痛

扭体反应的影响,结果表明滇重楼根茎、茎叶、果实的

总皂苷镇痛作用相当,但都弱于宫血宁胶囊[14]。 云南

重楼等 6 个种和变种的甲醇提取液均具有显著的镇静

和镇痛作用[15]。 小鼠醋酸扭体实验结果表明,云南重

楼和七叶一枝花粉质及胶质组均有明显的镇痛作用,
可明显抑制醋酸引起的扭体反应(P<0. 01);两者的粉

质及胶质组的镇痛作用差异无统计学意义 ( P >
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0. 05) [16]。
1. 5摇 肾保护作用摇 重楼对膜性肾病大鼠肾脏具有保

护作用,其疗效与雷公藤多苷相当,重楼对实验性膜性

肾病大鼠肾组织中大鼠肾脏核转录因子鄄资B(NF鄄资B)
的蛋白表达和 NF鄄资B mRNA 均有明显的抑制作用,进
而缓解细胞外基质(如 Col郁)的表达,部分阻止大鼠

膜性肾病的发生和进展[17]。 在体外,重楼含药血清可

诱导异常增生的大鼠肾小球 MC 株凋亡及抑制 MC
Bcl鄄2 mRNA 的表达,从而抑制大鼠肾小球 MC 株异常

增殖[18]。 另外,重楼对多发性创伤大鼠急性肺损伤有

保护作用[19]。
1. 6摇 免疫调节作用摇 滇重楼中重楼皂苷玉、域、芋在

小鼠成纤维细胞 L929 培养基中可引起刀豆蛋白 A
(ConA)诱导的小鼠淋巴细胞增殖效应,并能促进小鼠

粒 /巨噬细胞克隆形成细胞(GM鄄CFC)增殖。 活性化

合物重楼皂苷域尚对植物血凝素(PHA)诱导的人外

周全血细胞有丝分裂有促进作用,体内试验能增强

C3H / HeN 小鼠的自然杀伤细胞活性,诱导干扰素产

生,并可抑制 S-抗原诱导的豚鼠实验性自身免疫性眼

色素层炎(EAU)的发生发展[20]。 重楼皂苷域是一作

用较强的免疫调节剂,有较强的拮抗多种炎性因子的

作用。 此外,还发现其他活性化合物具有类似的免疫

调节作用,其中 茁鄄蜕皮激素(茁鄄ecdysone)活性最强,且
对脾细胞的细胞毒性非常小。
1. 7摇 心血管作用摇 薯蓣皂苷在标准和低钙培养基中

可促进心肌细胞搏动数增加或停搏,且能显著增加心

肌细胞钙离子摄入,偏诺皂苷影响较小。 但偏诺皂苷

在心率不变的情况下可增强兔心及体外蛙心的搏动力

和心肌张力。 此外,偏诺皂苷和滇重楼中的黄酮可降

低小鼠血压。 重楼属植物的水提物可部分拮抗内皮素

(ET)引起的小鼠猝死作用,并对 ET 引起的大鼠体外

主动脉环收缩具有内皮依赖性舒张作用[21]。
1. 8摇 抗炎作用摇 云南重楼和七叶一枝花粉质及胶质

组均有明显的抑制二甲苯致小鼠耳廓肿胀作用[16];但
云南重楼粉质组的抗炎作用明显好于胶质组,而七叶

一枝花则胶质组的抗炎效果好于粉质组。 重楼总皂苷

可以抑制多发性创伤模型大鼠血清肿瘤坏死因子 琢
( tumor necrosis factor 琢, TNF鄄琢 )、 白 细 胞 介 素

(interleukin,IL)鄄1 及 IL鄄6 等前炎症因子水平的升高,
从而可减轻由它们带来的局部或全身的炎症损害。 研

究表明,重楼总皂苷对热灭活大肠埃希菌诱导巨噬细

胞释放 TNF鄄琢、IL鄄1茁 具有显著的抑制作用[22]。
1. 9摇 止咳平喘作用摇 重楼煎剂 15 g·kg-1灌胃小鼠,
对二氧化硫引咳的小鼠有止咳作用;煎剂或乙醇提取

物均按 15 g·kg-1灌胃豚鼠,对组织胺喷雾所致气管

痉挛的豚鼠有保护作用,乙醇提取物作用尤强[3]。 张

霄霖等[23]研究大鼠哮喘模型血清 IgE、嗜酸性粒细胞

(EOS)含量变化及重楼对其的影响,重楼高、低剂量组

及地塞米松组大鼠哮喘症状缓解,组织水肿、上皮气道

损伤等炎性反应状况明显减轻,外周血 IgE 水平降低,
EOS 比例减少,且重楼高剂量组改善优于低剂量组,与
地塞米松组差异无统计学意义(P>0. 05),其机制可能

与降低模型动物血清 IgE 和 EOS 有关。
2摇 重楼的毒性反应摇
2. 1摇 肝毒性摇 研究发现,皂苷类成分是其主要毒性成

分,用量过大可出现肝损伤。 大鼠亚急性毒性实验中

总皂苷用量为 265 mg·kg-1 时,肝细胞有坏死现象。
重楼皂苷的小鼠灌胃给药半数致死量(median lethal
dose,LD50)为 2. 68 g·kg-1,具有一定的肝细胞毒作

用,对肝线粒体细胞膜有破坏作用。 中毒时可见肝组

织内有散在组织坏死,周围肝细胞体积增大。 其毒性

机制的研究并不深入,仅发现对肝线粒体细胞膜具有

损伤,其他的机制有待进一步阐明[24]。
2. 2摇 溶血作用摇 通过常规体外试管法(肉眼观察法)
及改进的体外溶血性试验法(分光光度法)来观察重

楼总皂苷的溶血作用。 结果表明重楼总皂苷低浓度时

无溶血作用,而大于一定浓度时则具有溶血作用,且溶

血强度与皂苷浓度呈剂量依赖性。 甾体皂苷溶血作用

的机制是其可与红细胞膜上的胆甾醇形成复合物,导
致细胞膜去稳定,细胞溶解,从而引起溶血[25]。
2. 3摇 对生殖系统的毒性摇 研究报道重楼分离纯化获

得的偏诺皂苷(PHAC鄄A)和薯蓣皂苷(PHAC鄄B) 体外

均具抗生育活性,二者均能明显降低雄性小鼠的精子

活力,PHAC鄄B 在终浓度为 40 滋g·mL-1时可将精子基

本杀死,而 PHAC鄄A 在同样浓度时还有部分精子存活。
表明云南重楼具有抗生育功效,同时 PHAC鄄B 抑制精

子活力和精子成活率的功效显著,为高活性抗生育物

质[26]。
2. 4 摇 其他毒性 摇 《本草纲目》中记载“蚤休,根气味

苦,微寒,有毒冶。 现已知重楼含蚤休苷、蚤休士宁苷

及生物碱等,超量应用可致中毒,表现为对消化系统、
神经统和心脏的毒性。
3摇 结束语摇

综上所述,重楼属植物在抗癌、清热解毒、止血、抑
菌、抗炎、心血管等方面具有重要的药用价值,但其临

床应用还大多停留在清热解毒、消肿镇痛等传统的应

用上。 因此,有必要开展重楼活性成分的综合研究,活
性成分与药效学紧密结合,加快重楼的药物创新研究。

·788·医药导报 2012 年 7 月第 31 卷第 7 期



同时重楼植物资源日渐稀缺,需要最大限度地利用,并
改进种植和培养方式,以提供大量的药用重楼。

由于大剂量用药时对消化系统、神经系统、心脏会

产生毒副作用,因此需合理掌握用药剂量。 对其毒副

作用也可考虑新药开发,如对生殖系统毒性,可作为避

孕药的开发。 随着分子水平的研究加深,其单体作用

机制逐渐清晰,从分子水平阐明其构效关系与药效的

联系,为今后针对其不同的药理活性选取不同的活性

成分提供依据,使重楼类药材得到深度开发,避免资源

浪费,这就要求更加完善的分离纯化技术和进一步的

分子生物学研究。
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