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  贯叶金丝桃 ∏ ∏ 为当前全球研

究开发的热点草药之一 ∀其主要成分金丝桃素 伪金

丝桃素等具有抗抑郁 !抗病毒 !治疗创伤等多种作用 ∀

贯叶金丝桃浸膏制剂已在德国上市 并已占德国抗中 !

轻度抑郁症药物市场的将近 ≈ ∀许多欧洲国家也

已将贯叶金丝桃制剂作为外用药和抗抑郁症的镇静

药 ∀美国国家精神病研究院 和美国国家卫生

研究院药物更新办公室共同投入 千 百万美元巨资

从 年起进行为期 年的多中心研究 以期确认其

抗抑郁的临床效果并进行机理研究≈ ∀国内外研究金

丝桃的热潮方兴未艾 ∀

1  贯叶金丝桃及其主要化学成分

贯叶金丝桃为多年生草本 原产于欧洲 !亚洲 !北

非 !马德拉岛和亚述尔群岛 后被引入澳大利亚和北

美≈ ∀我国分布于华东 !西南及西北地区 资源较可

观 ∀全世界共有约 种金丝桃 ¬ • 指出 贯

叶金丝桃的掺假现象十分普遍 如混入斑点金丝桃

∏ ∏ ∏ 等≈ ∀美国草药药典 ° 指

明贯叶金丝桃由新鲜或干燥的整株植物或其中一部分

组成 含苯并二蒽酮化合物按金丝桃素计算不低于

≈ ∀

贯叶金丝桃有多种活性成分 各成分的含量随生

长状况 !采摘时间 !制剂方法的不同而各异 其中主要

的成分有

1 1  苯并二蒽酮类 ≈

含量约为全草的 ∗ 包括金丝桃素

≠ !伪金丝桃素 ° ≠ 异金丝桃素和它们的前体原

金丝桃素等 结构为二分子大黄素的缩合物 ∀

1 2  黄酮类 ƒ √

花中含量约 茎叶中约为 包括槲皮

素 !金丝桃甙 !阿曼托黄素 √ !芦丁等 ∀

1 3  间苯三酚类 ° ∏

包括贯叶金丝桃 加贯叶金丝桃素

和百矢车菊素 ∏ ∀

1 4  挥发油类 ∞

含量约为全草的 ∗ 饱和烃有 2甲

基庚烷 单萜有 Α2蒎烯 !Β2蒎烯等 倍半萜有丁

子香烯 和草烯 ∏ ∏ 还有痕量的

2甲基丁烯醇 ! 2甲基癸烷和多种 2烷醇≈ ∀

1 5  香豆素类 ∏ ≈

包括伞形酮 ∏ 和莨菪亭 ≥ ∀

1 6  其它成分≈

原花青素 包括二聚体 !三聚体和四聚体及儿茶精

和表儿茶精的多聚体 约占全草地上部分的 鞣质

约 ∗ 还有2谷甾醇 多种口山酮化合物 约

多种氨基酸 包括2氨基丁酸 !脯氨酸 环氧

叶黄素等 ∀

2  药理作用

2 1  抗抑郁作用

2 1 1  有效性和安全性  文献报告贯叶金丝桃具有

抗抑郁作用 ∀ 等综合了 个不同研究小组的

研究结果 其中 个为双盲法 个单盲法 个开放实

验 患者共 人 从轻度到较严重抑郁症不等 症状

检测参照公认的汉密尔顿抑郁症测定法 ⁄ ∀不

同研究小组采用的剂量相差很大 全草为每日 ∗

不等 金丝桃素为每日 ∗ 不等 经统

计学分析后给出下列结论 /贯叶金丝桃提取物治疗轻

度到中度抑郁症明显有效于安慰剂 效果类似于标准

抗抑郁药马普替林 丙咪嗪 ∀金丝桃组出现不良反应

例 停药 例 标准抗抑郁药不良

反应 例 停药 例 ≈ ∀ • ⁄

证实贯叶金丝桃对季节性狂躁抑郁症 ≥ ⁄ 有效 但在

光照下效果减弱≈ ∀

贯叶金丝桃并不引起性功能障碍 ∀性功能障碍是

人们不愿连续服用常规抗抑郁药的主要原因 如服用

氟西汀的患者中几乎有 产生性欲下降 !不能达到

性高潮及男性丧失射精能力等性功能障碍 ∀贯叶金丝

桃制剂在德国等国家受到广泛欢迎 尤其是绝经期抑

郁症患者 恐怕与此不无关系 ∀临床研究一致报道贯

叶金丝桃的不良反应远少于常规处方抗抑郁药 并能

被患者较好耐受 ∀但是 ∞ 等学者指出需要更长的

研究时间以评价复发的危险性以及滞后出现的不良反

应≈ ∀

近年使用三环类药物和选择性 2 × 重摄取抑制
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剂类 ≥≥ 药物与贯叶金丝桃进行了多项临床比较 ∀

• ⁄用 德国批准的金丝桃浸膏制剂 与

三环类抗抑郁药阿米替林进行为期 周的临床对照

发现两者 ⁄无显著差异 组不良反应率为

阿米替林组则为 ≈ ∀ 等用另一种贯

叶金丝桃制剂 2 与 ≥≥ 类药物氟西汀比较 认

为两者效果及不良反应率类似≈ ∀但还没有贯叶金丝

桃与单胺氧化酶抑制剂 类药或抗抑郁新药如

∞ !° ¬ 比较的报告 ∀多位学者认为作出/贯叶金

丝桃与标准抗抑郁药同样有效0的结论之前 还需要更

多的信息 ∀

2 1 2  作用机理及活性成分  贯叶金丝桃发挥抗抑

郁作用的机制 目前正在研究中 ∀事实上 虽然现在对

三环类 !≥≥ 类及其它一些抗抑郁药作用有较好的学

说 而且对这些药物的研究比贯叶金丝桃要透彻得多

但它们的机理仍不明确 ∀

临床研究中有两点是明确的 ≠ ≥≥ 类 如氟西

汀 具有轻微的兴奋性 但贯叶金丝桃有很好的镇静作

用 这可能是贯叶金丝桃存在一种有别于抗抑郁的成

分或者是抗抑郁成分的直接作用 ∀ 贯叶金丝桃极少

发生口干现象 也没有对心脏的副作用 提示它没有三

环类抗抑郁药那样明显的抗胆碱能作用≈ ∀

2 1 2 1  动物实验  ≤ 等使用大鼠逃跑缺

陷 ∞⁄ 模型和快感缺乏模型 发现贯叶金丝桃能转化

慢性 ∞⁄大鼠且能保持其识别 !适应的能力 有效性类

似传统抗抑郁药≈ ∀ ∏ ∂ 等用强迫游泳实验

ƒ≥× 和悬尾实验 发现 ≠ 和 ° ≠ 具有抗抑郁活性

其作用能被多巴胺 ⁄ 拮抗剂舒必利所拮抗 认为多

巴能神经系统与其活性有关≈ ∀

2 1 2 2  神经药理学研究  贯叶金丝桃对体内多种受

体具有明显的亲和性 包括腺苷受体 受体 2 ×

受体 苯二氮艹卓受体 三磷酸肌醇受体和 受体≈ ∀

× 等观察到 具有抑制神经突触星形细胞

重摄取 2 × !去甲肾上腺素 ∞ 的作用 此作用与剂

量相关 停药后恢复正常≈ ∀ ≠ 被认为是抗抑郁的主

要成分之一 报道 ≠ 对体内 种受体及重

摄取位点有亲和性 并新发现 ≠ 对大脑皮层2受体有

显著的亲和性 为机理研究提供了新思路≈ ∀

有学者认为贯叶金丝桃素 ƒ 是主要的抗抑郁活

性成分 ∀ 等报道贯叶金丝桃制剂临床效果

与其 ƒ 含量相关 使用含 ƒ 为 的 • ≥

⁄与安慰剂组对照无显著性差异 使用含 ƒ 为

的 • ≥ 则有显著性差异 这两种制剂的其它组

分相同 ≈ ∀ ≥× 等报道 ƒ 使大鼠蓝斑细胞外

的 2 × !⁄ ! ∞及谷氨酸水平上升 但对它们的代谢

物并无影响 可能是抑制重摄取所致≈ ∀ ∏ • ∞等

报道贯叶金丝桃能够抑制突触摄取 2 × !⁄ ! ∞等递

质 并能导致大脑皮层2受体和 2 × 受体活性降低

≠ 和黄酮类均无此作用 ƒ 为这些递质的非选择性

抑制剂≈ ∀

目前有一种贯叶金丝桃的 ≤ 提取物 ƒ 含量为

不含苯并二蒽酮类和黄酮类 ∀ ≥

等将 含 ƒ 约 与 ≤ 提取物进行对照

发现 ≤ 提取物抗抑郁效果与 倍剂量的 相

当 ∀ ≤ 提取物具有较强的 2 × 神经能作用 可能与

抗抑郁有关 但没有多巴能神经作用 ∀ 则具有多

巴能神经作用 可能与中枢作用有关≈ ∀ ⁄ • 等

运用大鼠脑电图 ∞∞ 实验将 和 ≤ 提取物进

行对照 设置剂量使二者 ƒ 相同 从 ∞∞ 看两者的早

期电位效应 内 相同 ∀但是仅 具有迟发效

应 使大脑皮层2受体活性上升 这种效应与 ⁄

拮抗剂 作用相似 可能与谷氨酸能神经有

关≈ ∀

贯叶金丝桃能抑制白介素2 2 的产生≈ ∀最

近发现 2 可能导致抑郁 这可以用来解释糖皮质激

素如可的松能够提高情绪 ∀

贯叶金丝桃所含2谷甾醇是一种植物雌激素≈ 对

绝经期抑郁症的治疗可能有意义 ∀因其作用微弱 对

男性患者无副作用 ∀

贯叶金丝桃成分中的生物黄酮具镇静作用≈ ∀

大多数学者认为贯叶金丝桃抗抑郁作用是多种成

分共同作用的结果 ∀

2 2  抗病毒作用

金丝桃素和伪金丝桃素具有对抗孢囊病毒的作

用≈ 免疫缺陷病毒 ∂ 和泡疹病毒都具有孢囊 ∀

≠ 也是一个较强的蛋白激酶 ≤ ° ≤ 抑制剂 有研究

表明 体 外 实 验 中 强 于 ° ≤ 抑 制 剂 他 莫 昔 芬

¬ ∀ ≠ 和 ° ≠ 还有抑制表皮生长因子受体

酪氨酸激酶活性的作用≈ ∀这些都可能与抗病毒有

关 ∀

贯叶金丝桃具有光活性 文献报道金丝桃素在光

照下能将 转化为单氧分子 能够在病毒融合成合胞

体时进行攻击≈ ∀有研究发现在紫外光或可见光下贯

叶金丝桃甲醇提取物对单纯泡疹病毒有效≈ ∀还有研

究发现在没有光照下 ≠ 在小鼠体内也能转变为半醌

基 在动物体内发挥抗病毒作用≈ ∀

贯叶金丝桃抗 ∂ 的机理可能是抑制逆转录酶

这一点与叠氮胸苷 × 相同≈ ∀不过最近有研究认
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为 ≠ 的光毒性显著 但是从 ≤⁄ 数量等生化指标来

看 ≠ 并无抗逆转录病毒的活性≈ ∀

2 3  抗细菌 !抗真菌作用

文献报道两种俄罗斯产制剂在离体和在体实验中

均对金黄色葡萄球菌有效 强于磺胺类药物 ∀ 具

有较弱的抗真菌和显著的抗格兰氏阳性菌的作用≈ ∀

ƒ !原花青素是此作用的主要活性成分≈ ∀鞣质

和黄酮类有抑制大肠杆菌的作用 ∀挥发油类有抗真菌

作用≈ ∀

2 4  免疫作用及抗癌活性

贯叶金丝桃有抗炎作用 ∀ ∞√ √ × 等研究了

贯叶金丝桃各种基本成分的免疫性质 发现 ≠ 除抑制

2 外 还抑制花生四烯酸和白三烯 的释放 这可能

与抗炎有关 ∀多酚类成分能够通过对单核吞噬细胞系

统 !细胞免疫及激素免疫的应答 增强免疫作用 并能

恢复高位耐受情况的免疫应答 ∀而亲脂性成分具有抑

制免疫的作用≈ ∀

≠ 在可见光或紫外光的激活下能够诱导恶性 ×

细胞凋亡 从而抑制表皮恶性 × 细胞淋巴瘤的生长≈ ∀

• 等在离体实验中观察到 ≠ 能够抑制神经胶

质瘤细胞的机动性和浸润 但对其附着和增殖没有影

响 ∀° ≤ 抑制剂亦有类似作用 提示 ° ≤ 可能是此作

用的靶物质≈ ∀ ∏ 等临床观察到 对肿瘤细胞

≠ 显示选择性抗增殖和细胞毒效应 此作用需要可见

光激活和 而对周围组织无损伤 用 ≠ 治疗恶性肿

瘤时还发现表面有新的表皮生长出来≈ ∀ 等

报道 ≠ 在光激活下 通过抑制线粒体中己糖激酶活

性 级联调节神经胶质瘤的能量代谢 影响肿瘤细胞生

存≈ ∀

2 5  创伤治疗作用≈

贯叶金丝桃烧伤软膏可治 度 ! 度和 度烧伤

对后两者 治疗时间要求长于常规方法 但可抑制瘢痕

瘤形成 ∀贯叶金丝桃外用效果好于另一草药金盏花

油性制剂在欧洲被批准用于割伤 !挫伤的治疗和后处

理 也用于肌肉疼痛和 度烧伤 ∀

治外伤的作用可能与抗细菌 !抗真菌及抗炎作用

有关 ∀另外环氧叶黄素能增强氧的供应 可能亦与此

有关 ∀

2 6  其它药理作用

2 6 1  抗氧化作用≈ 活性成分主要是原花青素 ∀

2 6 2  镇痉作用≈ 鞣质为活性成分 ∀

2 6 3  扩血管作用 原花青素成分具有对抗组胺和前

列腺素 ƒ 2的作用 从而舒张豚鼠冠状动脉≈ ∀

2 6 4 动物实验观察到贯叶金丝桃有护肝作用 增加胆

汁流量 能减弱 ≤≤ 对肝的损害≈ ∀

3  副作用及不良反应

3 1  毒性

贯叶金丝桃制剂在德国仅 年就有 千 百万

处方量 未见有死亡报告 ∀在一项为期 周的大鼠和

狗实验中 口服给 剂量达每日 ∗

仅见轻微毒性反应 如体重减轻 由于代谢负担过重造

成肝 !肾及肾上腺轻微的病理变化 对生殖系统无影

响 无致癌和致突变作用 ∀ ° 还提供了一项大鼠长

期毒性资料 大鼠服用相当于 食物量的贯叶金丝桃

对肝 !代谢酶和重要组织无副作用≈ ∀

3 2  光敏性

贯叶金丝桃对某些动物和人会引起光敏性 在日

照下出现皮疹或肿胀 ∀原因是吸收入人体内的 ≠ 从

胃肠移动到皮肤 在日照下产生新的化学物质 引起机

体过敏 出现红 !肿 !痒的皮疹 这称为初级光敏性 ∀

光敏性非常罕见 临床报道中仅见 例 是一位老

妇人出现皮疹 但停药后就消失了≈ ∀ °提供了一

项小型研究的结果 研究者给皮肤完好的志愿者服用

剂量不等的 然后用紫外灯照射 在 日 ≅

日组中发现有红斑出现 血中 ≠ 和 ° ≠ 是正常治

疗剂量时的 倍 未见其它副作用 ∀另一项 ⁄≥ 实验

中 位患者服用高剂量 ≠ 位剂量为 另

位 高剂量 人和低剂量中患有地中海贫血

的一人在日照下均出现红斑和肿痛 不过停药后症状

均消失≈ ∀

3 3  轻微不良反应

数项研究都有患者因不良反应退出治疗 不过比

例远低于标准抗抑郁药 ∀一项包括 名患者的统计

中 人 产生不良反应 其中 人 退

出治疗 ∀最常见的不良反应是 胃肠道刺激

过敏反应 疲劳 坐立不安 和头

痛 停药之后均消失≈ ∀

3 4  对妊娠的影响

贯叶金丝桃在孕期和哺乳期应禁用 ∀

在家兔和豚鼠离体实验中发现贯叶金丝桃能导致

子宫肌肉收缩 在美洲土著人中还被用来作为流产

药≈ ∀在人体内虽未有研究报道 但仍应慎用为好 ∀

一项将贯叶金丝桃提取物作用于细胞培养的研究中发

现细胞突变 提示可能有致突变或致畸作用 ∀不过其

它的离体和在体实验并未证实以上说法 ∀一项

试验甚至发现贯叶金丝桃 Β 水 乙醇提取物能降低

突变率≈ ∀

但是在得出贯叶金丝桃无致突变作用这个结论之
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前 还需进一步研究油性提取物 ∀另外有些致突变作

用的物质也能通过 试验或是不通过染色体损伤

致畸 ∀反应停就是在怀孕的第 周到第 周阻断了新

血管的形成 ∀贯叶金丝桃的雌激素样作用也受到关

注 谷甾醇虽未见报道有致癌作用 但是有些雌激素

如 ⁄∞≥ 能导致后代成年后易患阴道癌 ∀

3 5  对睡眠的作用

文献报道贯叶金丝桃能增加深度睡眠 轻微减少

快动眼时相 ∞ ≈ ∀临床观察到一种德国制剂

能显著增加褪黑激素 在夜间的生

成量≈ ∀许多抗抑郁药减少深度睡眠时间 这说明贯

叶金丝桃可能在治疗抑郁伴随睡眠失调患者中优于其

它抗抑郁药≈ ∀

3 6  药物相互作用≈

3 6 1  动物实验表明贯叶金丝桃作用被氟哌啶醇等

减弱 ⁄ 作用的药物所拮抗 但在人体未有研究 ∀

3 6 2  小鼠中能显著增加麻醉剂诱导的睡眠 并拮抗

利血平的作用 ∀

3 6 3  有动物实验发现减弱巴比妥酸盐诱导的睡眠

原因不明 ∀

3 6 4  临床使用作用于 2 × 的药物时存在患 2 ×

综合症的危险 虽罕见但致命 如氟西汀与 2色氨酸输

液合用时就有此报道 ∀因此贯叶金丝桃不宜与其它作

用类似的抗抑郁药合用以避免出现 2 × 综合症≈ ∀

前景展望  现代社会人们生活紧张 抑郁症等精

神疾病有上升趋势 ∀贯叶金丝桃在我国资源丰富 且

尚处在开发研究之中 前景可观 ∀从欧洲应用情况看

既有抗抑郁制剂又有外用制剂 用量都很大 可见未开

发的国内及全球市场潜力巨大 值得深入研究并推上

市场 以服务于改善人们生活质量 ∀
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