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何首乌是一味有名的传统中药，现代药理研究表明，何首

乌具有益智、抗衰老、调节机体免疫功能、抗炎镇痛、降血
脂、预防心脑血管疾病、护肝等功效，另外，还具有抗肿瘤作
用[1～2]。大黄素 -8-O -β-D - 葡萄糖苷是何首乌中重要的活
性羟基蒽醌类化合物之一。一直以来，对于该化合物，学者们
围绕其益智等活性做了大量工作，但对其抗癌活性的研究尚未

见报道。介于目前对何首乌中的大黄素 -8-O -β-D - 葡萄糖
苷分离纯化和抗癌活性研究的情况尚欠深入。因此，笔者以何
首乌中药材粉末作为研究对象，先经乙醇回流提取、氯仿回流
提取、乙酸乙酯回流提取后，再经 D101大孔吸附树脂柱，
70% M eO H 洗脱，得到化合物 I，经 1H -N M R、13C -N M R 确
定该化合物的结构。现详细报道如下。

1 仪器与材料

1.1 仪器 R E-5299 型旋转蒸发仪(上海况胜实业发展有限公
司)；X FB-200 型粉碎机(吉首市中诚制药机械有限公司)。
1.2 材料与试剂 何首乌(中国药材公司)，鉴定为蓼科植物何
首乌的干燥的块根；D101大孔吸附树脂柱(上海开平树脂有限

公司)；1，6- 二硝基苯并芘、3，9- 二硝基荧葸(从苏州德和
佳化工有限公司购买)；苯并芘(从上海倍卓生物科技有限公司

购买)；氯仿、乙酸乙酯、乙醇等均为国产分析纯级；甲醇为
国产色谱纯级。
2 方法和结果

2.1 大黄素-8-O-β-D-葡萄糖苷的分离纯化 粉碎何首乌，
过 20 目筛，称取粉末 500 g，加 75％乙醇回流提取 5 次，滤
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何首乌中大黄素 -8-O-β-D- 葡萄糖苷的分离纯化与抗癌活性研究
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［摘要］目的：建立对何首乌中大黄素-8-O-β-D-葡萄糖苷分离纯化的方法，以及研究其抗癌活性。方法：何首乌中药材粉
末先经乙醇回流提取、氯仿回流提取、乙酸乙酯回流提取后，再经 D101大孔吸附树脂柱，70% MeOH洗脱，得到化合物 I，经
1H-NMR、13C-NMR确定该化合物的结构。采用 MTT比色法抗癌活性筛选试验对化合物 I作抗苯并芘等致癌活性的筛选。结果：
经 1H-NMR、13C-NMR谱图分析，确定化合物 I为大黄素-8-O-β-D-葡萄糖苷，该化合物对苯并芘致癌具有抑制活性。结论：该
分离纯化方法准确、可靠；大黄素-8-O-β-D-葡萄糖苷抗癌活性的证实，对其药理活性研究具有重要意义。
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过，合并滤液，回收溶剂后得浸膏(203 g)，加入硅藻土分散均

匀，100℃干燥 5 h 后，用 CH C l3 连续回流提取至无色。药渣
挥去氯仿后，再用 EtO A c 连续回流提取，提取液浓缩后，加

于 D101大孔吸附树脂柱，70% M eO H 洗脱，收集洗脱液，

并将洗脱液进行薄层层析，展开剂为 CH C l3-M eO H 5︰1，显

色剂为 10% 浓硫酸，100℃加热显色。将甲醇洗脱液减压浓缩
后，滤液置于冰箱冷置，直至析出黄色针状结晶，将该黄色针

状结晶用 95％乙醇进行重结晶操作(n＞3)，干燥并恒重，得化
合物 I(约 253 m g)，得率约为 0.005% 。分离流程见图 1。

图 1 何首乌中大黄素-8-O-β-D-葡萄糖苷
的分离纯化流程图

2.2 大黄素-8-O-β-D-葡萄糖苷的结构鉴定 化合物 I：黄
色针状结晶(M eO H )，m .p.为 243～245℃，M olish 反应阳性
以及 Borntager反应显紫红色，表明为蒽醌苷类化合物。硅胶
G 薄层色谱，分别选用 3 种展开剂，即乙酸乙酯 - 甲醇(4∶
1)，氯仿 - 甲醇 - 甲酸(5∶1∶2)，丙酮环 - 己烷(1∶4)，展
开，显色检视均为 1 个斑点，表明基本为一纯化合物。
1H -N M R (300 m H z， D M SO -d6)δ (×10-6)： 13.07 (1H， s，
1-O H )；7.18(1H，br.s，7-H )；7.49 (1H，br.s，4-H )；7.37

(1H，d，J=1.8 H z，5-H )；7.19 (1H，br.s，2-H )；5.17(1H，

d， J=7.8H z， 糖 上 端 基 H， β- 构 型 )； 3.96 (3H， s，
6-O C H 3)；3.18～3.72 (6H，m ，糖上的 6 个 H )。 13C -N M R
(75 m H z，D M SO -d6)δ(×10-6)：186.9 (C -9)，182.4(C-10)，
165.2 (C-6)，162.2 (C-8)，161.2 (C-1)，124.7 (C-2)，147.6

(C-3)， 119.8 (C-4)， 136.8 (C-5a)， 132.6 (C -4a)， 115.0

(C-1a)， 115.0 (C-8a)， 107.9 (C -5)， 107.0 (C -7)， 101.2

(C-G -1’)，78.0 (C-G -5’)，77.1(C-G -3’)，73.8 (C-G -2’)，
70.3 (C-G -4’)， 61.3 (C-G -6’)， 56.6 (6-O C H 3)， 21.9
(3-C H 3)。通过以上数据，结合文献[3]，可以确定化合物 I为
大黄素 -8-O -β-D - 葡萄糖苷，分子式为 C 21H 20O 10，分子量

为 432.41。
2.3 大黄素-8-O-β-D-葡萄糖苷抗癌活性筛选 见表 1。抗
癌活性测试是通过 M TT 比色法抗癌活性筛选试验作大黄素

-8-O -β-D - 葡萄糖苷对苯并芘、1，6- 二硝基苯并芘和
3，9- 二硝基荧葸等致癌物质活性的筛选。结果显示，大黄素
-8-O -β-D - 葡萄糖苷对苯并芘及 3，9- 二硝基荧葸的致癌
作用具有较好的效果，对 1，6- 二硝基苯并芘的致癌作用也

有抑制效果，但是较弱。

表 1 MTT比色法对大黄素-8-O-β-D-
葡萄糖苷抗癌活性的筛选 %

3 讨论

何首乌，又名赤首乌、首乌，为蓼科植物何首乌
(Polygonum multiflorum Thunb.)的干燥块根。依据炮制方法的不
同又可分为生首乌与制首乌。生首乌性温，味苦、甘、涩，功
效为解毒、消痈、润肠通便，主要用于治疗风疹瘙痒、瘰疬疮
痈、肠燥便秘等。制首乌性温，味苦、甘、涩，功效为补肝
肾、益精血、强筋骨、乌须发等，主要用于治疗须发早白，眩
晕耳鸣，腰膝酸软，血虚萎黄，久疟体虚，崩漏带下等症[4~6]。
植物化学研究发现，何首乌的主要成分为羟基蒽醌类、醌类、
二苯乙烯苷类、色原酮类以及酰胺类化合物，另外还有卵磷
脂，微量元素 Ca、Fe、Zn、M n、C u 等[7]。
大黄素 -8-O -β-D - 葡萄糖苷是何首乌羟基蒽醌类化合

物中的一种重要的活性成分。现代药理研究表明，该化合物不
仅能够可逆性地抑制脑中真性乙酰胆碱酯酶(AC hE)的活力，

提高中枢的乙酰胆碱(AC h)含量，而且也是海马神经元损伤的

保护剂，能够改善老年痴呆等疾病[8]。此外，也有学者研究发
现，从何首乌提取的乙酸乙酯部位对苯并芘产生的致癌作用具

有拮抗作用，能够显著减少肿瘤的发生几率[9]。
本研究采用乙醇回流提取、氯仿回流提取、乙酸乙酯回流
提取后，再经 D101大孔吸附树脂柱层析，从何首乌中分离纯

化得到大黄素 -8-O -β-D - 葡 萄糖苷，经 1H -N M R、
13C -N M R 确定其结构。此外，还采用 M TT 比色法抗癌活性筛
选试验对大黄素 -8-O -β-D - 葡萄糖苷作抗苯并芘、1，6-
二硝基苯并芘、3，9- 二硝基荧葸等致癌作用的活性筛选，筛
选结果显示大黄素 -8-O -β-D - 葡萄糖苷具有抗癌作用。综
上可知，何首乌中所含的大黄素 -8-O -β-D - 葡萄糖苷具有
较好的抗癌活性。该化合物不仅存在于何首乌中，而且还存于

浓度(mg/mL)

4

1

0.25

0.06

0.015

结论

苯并芘

100

92.1

63.8

44.7

25.4

有活性

1，6-二硝基苯并芘

50.7

38.6

27.4

15.9

8.1

有较弱活性

3，9-二硝基荧葸

94.5

81.2

56.3

27.8

16.9

有活性
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大黄、虎杖等中药中，原料易于获得。因此，从何首乌等中药
中提取或用化学法合成大黄素 -8-O -β-D - 葡萄糖苷，对研
制和生产抗癌药物具有深远意义。目前对此的相关研究及报道
甚少，要加强对这种具有较好防治癌症效果的物质的研究，为

进一步开发抗癌新药提供科学依据。
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冠脉通片对大鼠血栓形成的保护作用及其机制
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［摘要］目的：探讨冠脉通片对大鼠血栓形成的保护作用及其机制。方法：将 SD大鼠随机分成 5组：模型组（M）、假手术组
（S）、冠脉通低剂量组（GL）、冠脉通中剂量组（GM） 和冠脉通高剂量组（GH），体外动脉血栓形成方法构建血栓形成模型并检
测各组间血栓湿重的差异，通过检测凝血时间和凝血相关因子［P-选择素和血管性血支因子（vWF）］的表达情况反应冠脉通片保
护大鼠血栓形成的作用机制。结果：GL、GM和 GH组与 M组大鼠比较，血栓湿重降低（P ＜ 0.05），GH组作用最明显，与此同时
血栓抑制率有所增加。M组凝血酶时间有所减少，GL、GM组活化部分凝血活酶时间（APTT） 中与 M组比较，差异有统计学意义
（P ＜ 0.05）；凝血酶原时间（PT） 在各组间比较，差异无统计学意义（P ＞ 0.05）。P-选择素和 vWF-1是血小板聚集及活化的重要
因子，与 M组比较，GL、GM组 P-选择素和 vWF-1水平较低（P ＜ 0.05）。结论：冠脉通片可通过影响凝血相关因子的表达对大
鼠血栓形成起到保护作用。
［关键词］急性心肌梗死；血栓；冠脉通片；P-选择素；血管性血支因子（vWF）；SD大鼠；实验研究
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