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抗过敏中草药活性成分的药效评价 
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摘要: 肥大细胞受到抗原刺激后释放组胺是过敏反应的重要过程, 对组胺释放的抑制能力是评价抗过敏药
物的重要因素. 选取多种传统中医记载具有抗过敏作用的中草药, 检测了其在体外对肥大细胞脱颗粒并释放
组胺的抑制效果. 在具有明显效果的中草药中, 土茯苓与芍药对于抑制肥大细胞脱颗粒最为突出, IC50 分别

为 62.5 μg/mL和 113.8 μg/mL. 土茯苓的突出药效(药物浓度为 500 μg/mL时抑制率达到 95.63%)未曾被报道, 
具有研究与开发价值. 对其机理的初步研究表明蛋白激酶 A可能是土茯苓抑制肥大细胞脱颗粒的重要靶点.  
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0  引言 

皮肤过敏是一种常见的皮肤疾病, 其产生机制比
较复杂, 病因尚不明了. 一般认为在过敏反应中, 肥
大细胞是速发型变态反应的初级效应细胞, 其细胞内
含有组胺、肝素、5-羟色胺等, 通常情况下以颗粒形式
存在于胞内, 受到刺激后发生脱颗粒现象, 由胞吐作
用释放到细胞外, 从而引起过敏和炎症反应[1-4], 因此, 
常以组胺作为肥大细胞脱颗粒的标志物[5].  
目前临床上治疗皮肤过敏主要以激素类和免疫抑

制剂药物为主, 多伴以不同程度的副作用. 我国传统
中医发现有很多中草药对过敏反应有治疗效果, 如雷
公藤、麻黄、丹参、木兰、芍药、甘草、地肤子、苍

耳子和蛇床子等[6-7]. 本文通过建立体外组胺释放抑制
模型, 选取对肥大细胞脱颗粒后组胺释放有较强抑制
效果的中草药, 对其进行量-效关系和有效成分药效学
分析研究, 并对其作用机制进行了初步探讨, 为临床
使用中药抗过敏消炎制剂提供理论依据.  

1  材料 

1.1  动物 
雄性 SD 大鼠, 每只质量约 200 g, 购买于上海

西普尔-必凯实验动物有限公司.  

1.2  试剂与仪器 
UV2300 紫外分光光度计、超高速离心机、

HZ-9612 二氧化碳培养箱、RPMI1640 培养基(购于
GIBCO 公司)、新生牛血清(购于四季青生物材料有
限公司)、Compound 48/80(购于 sigma公司)、TPA(购
于 sigma公司)、cAMP试剂盒(购于上海朗顿生物科
技有限公司)等, 其它试剂均为分析纯.  
1.3  中药药材 

苦参、甘草、芍药、金银花、黄芩、白藓皮、

地肤子、花椒、土茯苓、艾叶、细莘、白芷、苍耳

子、连翘, 均购自上海雷允上药房.  

2  方法 

2.1  药材处理及施用浓度 
将中药原药材捣碎后 , 置于体积浓度为 85%

的乙醇中 , 浸泡 1 h 后回流浸提 2 h. 将回流液滤
出后添加新溶剂再次回流 , 合并 2次回流液 , 蒸馏
回收溶剂 , 得到各药物粗提液 . 提取物母液浓度
为 20 mg/mL, 检测浓度设定低浓度组(500 μg/mL)和
高浓度组(2 mg/mL). 阳性对照物为丹皮酚标准品, 
浓度设定为 10 μg/mL. 对部分药材(土茯苓、芍药)
进行不同母液不同溶剂提取(水、乙醇或乙醇水溶液), 
并用不同浓度的溶剂进行洗脱, 收集洗脱液并稀释
至 2 mg/mL, 分别进行组胺释放抑制测定, 以确定
其有效成分滞留部位及其量-效关系.  
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2.2  大鼠腹腔肥大细胞(Rat peritoneal mast cells, 
RPMC)的分离纯化及药物处理 
将正常大鼠断颈椎处死, 腹腔注射预冷的PBS缓冲

液(含 1% 新生牛血清)15 mL漂洗腹腔, 吸取漂洗液于
1 000 rpm离心弃上清, 得到肥大细胞. 将肥大细胞用适
量 1640 培养基(含 15%新生牛血清)吹散后, 每样本取
200 μL, 分别加入 25 μL各中草药提取物, 混匀, 置入
5% CO2 孵箱孵育 10 min. 取出样本, 各加入 25 μL 
Compound 48/80(200 μg/mL)和5 μL CaCl2(60 mmol/L)溶
液, 再次置入 5% CO2孵箱孵育 30 min后取出, 将样本
置入冰盒冷却终止反应. 空白对照为不添加中草药提取
物和诱导剂; 阴性对照为添加诱导剂, 但不添加中草药
提取物. 反应终止后取各样本测定上清中组胺含量.  
2.3  组胺测定 

采用荧光测定法[5, 8]测定组胺释放量.  
2.4  土茯苓提取物抑制肥大细胞脱颗粒的药效机

制研究方法 
2.4.1  土茯苓提取物作用于蛋白激酶 C 通路  通过
直接激活蛋白激酶 C 致敏肥大细胞, 诱导脱颗粒反
应的发生[9-10]. 以 TPA(12-O-十四烷酰佛波醋酸酯-13)
代替 Compound 48/80与 Ca2+配伍诱导肥大细胞脱颗

粒, 再添加土茯苓提取物于样本中, 检测土茯苓提取
物是否对直接由激活蛋白激酶 C 诱发的肥大细胞脱
颗粒现象有抑制作用(具体步骤见本文 2.2和 2.3节).  
2.4.2  土茯苓提取物作用于蛋白激酶 A  蛋白激酶
A的活性与环磷腺苷(cAMP)的活性呈正相关性[11-12]. 
使用大鼠 cAMP ELISA试剂盒检测添加了最有效浓
度土茯苓水提母液和土茯苓醇提母液样本的肥大细

胞的组胺释放率和胞内 cAMP 的活性, 以代表土茯
苓提取物在抑制肥大细胞脱颗粒过程中对肥大细胞

内蛋白激酶 A 活性的影响. 破碎各药物作用的大鼠
肥大细胞取上清为待测样本, 用抗大鼠 cAMP 单抗
包被于酶标板上, 标准品和待测样本中的 cAMP 与
单抗结合, 加入生物素化的抗大鼠 cAMP, 形成免疫
复合物连接在板上 , 用辣根过氧化物酶标记的
Streptavidin 与生物素结合, 加入底物工作液显蓝色, 
最后加入硫酸终止反应, 于 450 nm 下测定 OD 值, 
cAMP 浓度与 OD 值成正比. 设置 cAMP 标准品阳性
对照组, 浓度设定为 1×10--- 4 mol/mL.  

3  结果 

3.1  抑制肥大细胞脱颗粒中药的筛选及量效关系研究 
3.1.1  抑制肥大细胞脱颗粒中药的筛选  各提取物

对肥大细胞释放组胺的抑制效果见表 1. 实验结果显
示, 浓度为 2 mg/mL的芍药、金银花、黄芩、花椒、
土茯苓、艾叶、连翘提取物能较强地抑制样本中肥大

细胞的脱颗粒反应, 其中土茯苓、芍药提取物的抑制
效果最优, 接近丹皮酚标准品.  

 

表 1  不同样本组胺释放率的比较 

组胺释放率/%( x ±s) 
组别 n 

芍药 土茯苓 
Control 5 0±0.53 0±0.21 
Model 5 100.00±9.93 100.00±5.25 
水提母液 5 2.33±0.62 6.09±1.19 
水洗液 5 73.54±6.89 68.54±10.88 

25%醇洗液 5 34.63±3.57 28.30±6.66 
50%醇洗液 5 11.19±0.95 16.11±1.69 
90%醇洗液 5 69.32±5.06 40.59±8.22 
醇提母液 5 1.38±0.59 9.78±2.55 
水洗液 5 34.81±3.06 31.30±6.88 

25%醇洗液 5 69.91±6.37 54.26±9.88 
50%醇洗液 5 7.75±0.66 3.66±0.74 
90%醇洗液 5 19.57±1.09 12.54±1.89 

 

3.1.2  土茯苓、芍药提取物的量-效关系及有效成分

提取方式的研究  对土茯苓和芍药的提取物进行量-
效关系研究, 将不同量的提取物母液(20 mg/mL)添加
到各样本中, 随着样本中提取物浓度的降低, 2 种药
物对肥大细胞脱颗粒的抑制效果均逐渐减弱. 土茯
苓提取物在高于 25 μL/mL的情况下都具有较好的抑
制效果, 芍药提取物浓度在高于 25 μL/mL 和低于
6.25 μL/mL时抑制效果受浓度影响较弱(见图1). 土茯苓
和芍药提取物的 IC50分别为 62.5 μg/mL和 113.8 μg/mL.  

 
图 1  土茯苓与芍药提取物抑制肥大细胞脱颗粒的量-效

关系曲线 
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对土茯苓和芍药提取液进行细分实验, 分别得
到其水提母液、水提母液水洗液、水提母液 25%醇
洗液、水提母液 50%醇洗液、水提母液 90%醇洗液、
醇提母液、醇提母液水洗液、醇提母液 25%醇洗液、
醇提母液 50%醇洗液、醇提母液 90%醇洗液并统一
终浓度为 2 mg/mL, 对所有提取成分进行抑制肥大
细胞脱颗粒的药效学研究和比较, 寻找其有效成分
的滞留部位. 实验结果如表 2所示, 结果显示 2种中
药水提母液与醇提母液都对肥大细胞脱颗粒有很强

的抑制作用. 细分后不同部位的提取成分对肥大细
胞脱颗粒的抑制作用差别较大. 在该浓度下, 2种药
物的水提和醇提母液, 其 50%的醇洗液作用效果最
明显, 其中土茯苓醇提母液的 50%醇洗液在细分后
的所有提取成分中抑制效果最佳, 甚至比其母液的
作用效果更强, 说明土茯苓抑制组胺释放率的有效
成分集中在其醇提液的 50%醇洗液中. 实验结果还
显示, 2种药物水提母液的 25%醇洗液和 50%醇洗液, 
以及醇提母液的 50%醇洗液和 90%醇洗液都对肥大
细胞脱颗粒有较好的的抑制效果.  

 

表 2  不同方式提取成分抑制肥大细胞脱颗粒的比较 

组胺释放率/%( x ±s) 
组别 n 

芍药 土茯苓 

Control 5 0±0.53 0±0.21 

Model 5 100.00±9.93 100.00±5.25 

水提母液 5 2.33±0.62 6.09±1.19 

水洗液 5 73.54±6.89 68.54±10.88 

25%醇洗液 5 34.63±3.57 28.30±6.66 

50%醇洗液 5 11.19±0.95 16.11±1.69 

90%醇洗液 5 69.32±5.06 40.59±8.22 

醇提母液 5 1.38±0.59 9.78±2.55 

水洗液 5 34.81±3.06 31.30±6.88 

25%醇洗液 5 69.91±6.37 54.26±9.88 

50%醇洗液 5 7.75±0.66 3.66±0.74 
90%醇洗液 5 19.57±1.09 12.54±1.89 

 

3.2  土茯苓提取物抑制肥大细胞脱颗粒的药效机
制研究 

TPA(12-O-十四烷酰佛波醋酸酯-13), 通过直接
激活蛋白激酶 C 致敏肥大细胞, 诱导脱颗粒反应的
发生 . 有文献报道 , 肥大细胞致敏过程中 , 蛋白激
酶 A 的活性有所降低, 且细胞致敏的恢复过程中蛋
白激酶 A 活性逐渐升高[11-12].  

提取液抑制 TPA诱导的肥大细胞脱颗粒的研究
结果如图 2 所示, 图 2 表明土茯苓醇提、水提母液
对由 TPA 诱导的肥大细胞脱颗粒均无抑制作用, 说
明蛋白激酶 C并不是该药物的作用靶点.  

 
图 2  土茯苓水提、醇提母液抑制 TPA 诱导的肥大细胞

脱颗粒的量-效关系曲线 
 
提取物作用于蛋白激酶 A的实验结果如图 3所

示, 图 3 表明土茯苓水提母液和土茯苓醇提母液在
抑制肥大细胞脱颗粒的同时, 确实对蛋白激酶 A 的
活性有一定程度的提高.  

 
图 3  不同样本 cAMP OD 值的比较 

4  讨论 

本研究对用于缓解过敏、炎症症状的部分中草

药进行了药效学研究和分析, 筛选出土茯苓、芍药、
金银花、黄芩、花椒、艾叶、连翘、甘草、地肤子

等具有有效抑制肥大细胞脱颗粒的中草药, 其中土
茯苓和芍药的抑制效果较为突出, 以土茯苓为最高, 
显示出极高的开发价值. 至于其作用机制, 土茯苓
水提母液和醇提母液对由提高蛋白激酶 C 活性而诱
导的肥大细胞脱颗粒反应无抑制作用, 但对蛋白激
酶 A的活性有一定程度的提高, 提示蛋白激酶 A可
能是土茯苓提取物实现其抑制肥大细胞脱颗粒机制

的一个作用靶点. 但因肥大细胞脱颗粒的分子机制
错综复杂, 其信号转导途径交织成网, 各条途径之
间互相促进、互相制约, 因此, 要想系统地阐明土茯
苓提取物对肥大细胞脱颗粒抑制作用的分子机制 , 
尚有待进一步的实验研究.  
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The Anti-Allergy Effects for Active Constituents Extracted from  
Chinese Medicinal Herbs 

SUN Qi-zhong, TAO Xing-yi, ZHOU Xu, REN Yu-hong* 

(State Key Laboratory of Bioreactor Engineering, East China University of Science and Technology, Shanghai 200237, China) 

Abstract: Mast cell is considered to be a key actor for the allergic inflammation. Upon presentation of the antigen 
they could release histamine. The inhibition of histamine releasing is usually used as major element to evaluate the 
anti- allergy activity of drugs. Diverse herbs which released allergy and inflammation' symptom, were selected their 
depressant effect on mast cells' degranulation and the release amount of histamine in vitro were detected. Among 
the efficient herbs, Glabrous Greenbrier Rhizome and Paeonia Veitchii showed more rejection capability on mast 
cells' degranulation as the IC50 of these two kinds of herb were 62.5 μg/mL and 113.8 μg/mL, respectively. Gla-
brous Greenbrier Rhizome is worth to be studied due to its conspicuous efficient (the inhibition ratio is 95.63% 
with the concentration of 500 μg/mL) which has not been reported. The mechanism research suggested that protein 
kinase A may be one of the target point of Glabrous Greenbrier Rhizome's depressant effect on mast cells' de-
granulation. 
Key words: acnes; Chinese herb; mast cell; degranulation; histamine; mechanism. 
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