土大黄及其有效成分药理活性研究进展
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摘要：土大黄药用历史悠久，为维吾尔医常用药材。近年来，国内外学者对土大黄的化学组成、药理活性进行了较为广泛的研究。成分分析表明，土大黄以蒽醌类、黄酮类、萘及萘醌类、二苯乙烯类等成分为主; 药理实验及临床报道表明，土大黄在抗炎、抗病毒、抗肿瘤、抗氧化和抗免疫等方面具有重要作用。因此，对土大黄的各个有效成分的活性总结具有临床指示性意义。本文通过查阅国内外相关文献，总结了土大黄不同活性成分的药理活性及作用机制，为该药临床研究提供理论依据，以期为其开发利用提供依据。
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Abstract: Rumex madaio is a common medicine for Uighur medicine with a long history. In recent years, scholars at home and abroad have studied the chemical constituents and pharmacological activities of Rumex madaio. Component analysis showed that soil with Anthraquinones, flavonoids, naphthalene and naphthalene quinones, two styrene and other components in Rumex madaio; and reports of clinical pharmacological tests show that Rumex madaio has an important role in anti-inflammatory, antiviral, antitumor, antioxidant and anti immune. Therefore, it is of clinical significance to summarize the activity of various active constituents of Rumex madaio. In this paper, the pharmacological activities and mechanisms of different active components of Rumex madaio were summarized through literature review, which provided a theoretical basis for the clinical study of the Chinese medicine, and provide a the future basis for its development and utilization.
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土大黄为蓼科(Polygonaceae) 植物酸模属(Rumex) 巴天酸模(R. patientia) 、羊蹄(R. japonics) 、酸模(R. acetosa) 、皱叶酸模(R. crispus) 、尼泊尔酸模(R. nepalensis) 、毛脉酸模(R. gmelinii)、网果酸模(R. chalepensis)等药用植物的根及根茎[1]。其性凉，味辛、苦，具有生干生寒、清热补肝、消炎退肿、燥湿除癣，行瘀、杀虫解毒之功，用于治疗咳血、肺痈、腮腺炎、大便秘结、痈肿毒、湿疹、疥癣、跌打损伤、烫伤等。土大黄主要含有大黄酚、大黄素、大黄素甲醚及酸模素等成分。土大黄及其有效成分的临床应用效果显著，但目前对土大黄的有效成及药理作用的综述较少。为进一步明确土大黄的有效成分及药理作用，本文综述了土大黄的提取物及其有效成分的药理作用，探讨土大黄的有效成分与药理作用可能的对应关系，同时对其研究概况与未来研究方向进行总结和展望。

1 土大黄提取物药理作用

1.1 抗氧化作用

巴天酸模根的乙醇提取物能显著的清除自由基(包括一些活性氧(reactive oxygen species, ROS)和活性氮(reactive nitrogen species, RNS))，防止脂质和DNA的氧化损伤，具有强大的抗氧化作用[1]，其中对α-淀粉酶表现了最强的抑制作用[2]。尼泊尔酸模的乙醇提取物具有较强的抗氧化作用，其自由基(1,1-Diphenyl-2-picrylhydrazyl radical 2,2-Diphenyl-1-(2,4,6-trinitrophenyl)hydrazyl, DPPH)检测、氧自由基吸收能力(Oxygen Radical Absorbance Capacity, ORAC)检测、总酚含量(total phenol content, TPC)检测和MTT(3-(4,5-dimethyl-2-thiazolyl)-2,5-diphenyl-2-H-tetrazolium bromide)细胞(Hep(liver hepatocellular cells)-G2和MRC-5细胞)活性检测均显示出了显著的抗氧化结果[3]。

1.2 解毒作用

羊蹄种子正丁醇提取物通过Akt/Nrf2/ARE信号通路，促进在HepG2-C8细胞中的2相解毒/抗氧化酶的启动子区域结合核转录因子2 p45相关因子2(nuclear factor erythroid 2 p45 related factor 2, Nrf2)和抗氧化反应元件(antioxidant response element, ARE)，增加在BPRc1和hepa1c1c7及其突变体的细胞中的还原型辅酶Ⅱ(nicotinamide adenine dinucleotide phosphate, NAD(P)H)活性：醌氧化还原酶和2相解毒酶如血红素加氧酶1、谷氨酰半胱氨酸合成酶[4]。

1.3 抗菌抗病毒作用

巴天酸模的水提取液具有抑菌作用，其中根的抑菌效果为0.1g/mL、茎叶的抑菌效果为0.8g/mL[5]。尼泊尔酸模根石油醚和乙酸乙酯提取部分有抑菌活性，尼泊尔酸模根石油醚部分对金黄色葡萄球菌(Staphylococcus aureus, SA)、耐甲氧西林金黄色葡萄球菌(Methicillin resistant Staphylococcus aureus, MRSA)、超广谱β-内酰胺酶(Extended-Spectrum β-lactamase, ESBLs)的最小抑菌浓度(minimum inhibitory concentration, MIC)分别为0.25、0.25、0.125mg/disc；尼泊尔酸模根乙酸乙酯部分对SA、MRSA的MIC分别为0.25、0.25mg/disc[6]。毛脉酸模水煎液和70%乙醇冷浸液均显示有明显的体外抑菌和杀菌活性。毛脉酸模水提物和75%乙醇提取物对流感甲型病毒的抑制较强，其半数抑制浓度(half maximal inhibitory concentration, IC50)分别为6.2 mg/mL和<0.4 mg/mL，治疗指数分别为16和>16[7]。

1.4 抗炎作用

羊蹄地上部分乙酸乙酯部位各剂量(50、100、200 mg/m L)均能够显著抑制二甲苯所致的小鼠耳肿胀和醋酸致小鼠腹腔毛细血管通透性增加肿瘤坏死因子-α(tumor necrosis factor-α,TNF-α)和白细胞介素-6(interleukin-6, IL-6)两个炎症因子的过度释放，中、高剂量(100、200 mg/m L)能够显著抑制大鼠棉球肉芽组织增生[8]。

1.5 抗肝损伤作用

羊蹄总皂苷引起的小鼠肝脏损伤有保护作用，其治疗组肝脏指数明显降低，肝组织病理学改变明显改善，显著降低血清谷丙转氨酶(Alanine aminotransferase, ALT)和谷草转氨酶(Aspartate transaminase, AST)含量，降低肝组织中丙二醛(Malondialdehyde, MDA)、IL-6及TNF-α含量，上调谷胱甘肽(glutathione, GSH)和超氧化物歧化酶(Superoxide Orgotein Dismutase, SOD)活性[9]。

1.6 抗糖尿病作用

    尼泊尔酸模根和地上部分各提取物均有较好的α-葡萄糖苷酶抑制作用，各提取物的IC50值大小为:根石油醚提取物(2.13μg/mL)、地上部分石油醚提取物(2.13μg/mL)、根乙酸乙酯提取物(3.83μg/mL)、地上部分乙酸乙酯提取物(22.5μg/mL)、根甲醇提取物(36.01μg/mL)和地上部分甲醇提取物(56.59μg/mL)，远低于阳性对照阿卡波糖(1081.27μg/mL)。抑制动力学实验表明，尼泊尔酸模地上部分乙酸乙酯提取物的抑制类型为非竞争性抑制，其甲醇提取物为混合型抑制[6]。

1.7 抗高血压作用

皱叶酸膜提取物可显著降低高血压大鼠的收缩压和减慢心率，其高剂量(24ml/(kg·d)灌胃给药)可降低高血压大鼠血管紧张素Ⅱ、醛固酮的水平和左心室重量指数[10]。

1.8 抗心肌缺血作用

毛脉酸模萃取部位中乙酸乙酯萃取物和水萃取物可明显延长小鼠常压缺氧存活时间，降低模型鼠血清中磷酸肌酸激酶(Creatine Kinase, CK)、乳酸脱氢酶(Lactic Dehydrogenase, LDH)、AST的活性,同时使心肌SOD活性升高，MDA活力降低，抑制心肌的水肿，保护心肌；能改善缺血心电图，快速恢复正常心率，其保护机制可能与降低耗氧、清除自由基、抗脂质氧化、减轻心肌细胞的损害等有关[11]。

1.9 抗肿瘤作用

    毛脉酸模50％乙醇提取物和水提取物对于小鼠S180肉瘤、H22肝癌细胞株移植性肿瘤动物模型的抑瘤作用均大于30%，对于L1210白血病小鼠的生命延长率均在50％以下，可明显抑制S180实体瘤和H22实体瘤的生长[12]。

2 土大黄有效成分药理作用

2.1 蒽醌类

不同基原的土大黄均含有蒽醌类化合物，以游离蒽醌和结合蒽醌形式存在。大黄素、大黄素甲醚和大黄酚3 个蒽醌苷元在土大黄类药材中分布最广泛，其结构如下图1所示。蒽醌苷多数以单糖苷的形式存在，包括氧苷和碳苷，以氧苷较为普遍，通常以葡萄糖(O-β-D) 、半乳糖(O-β-D) 和鼠李糖(O-α-L) 为配糖体。在大黄素、大黄酚和大黄素甲醚的1 位或8 位取代成苷。
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图1 部分蒽醌类化合物

2.1.1 抗炎作用

从巴天酸模[13]、毛脉酸模[14]、羊蹄[15]、皱叶酸模[16]、尼泊尔酸模[17]中分离得到的大黄素可通过调节核转录因子kappa B(nuclear factor kappa-light-chain-enhancer of activated B cells, NF-κB)和丝裂原活化蛋白激酶信号转导通路来抑制炎症反应[18]。从巴天酸模[13]、毛脉酸模[14]、羊蹄[15]、皱叶酸模[16]、尼泊尔酸模[17]中分离得到的大黄酚能抑制脂多糖(Lipopolysaccharides, LPS)所诱导的TNF-α、IL-6的生成和环氧化酶-2(Cyclooxygenase-2, COX-2)的表达，抑制LPS所刺激的巨噬细胞中NF-κB和半胱氨酸蛋白酶-1(cysteinyl aspartate specific proteinase, caspase-1)的活化，减轻LPS对结肠炎小鼠巨噬细胞所诱导的炎症反应[19]。

2.1.2 抗病毒作用

大黄素通过有效保护MRC5细胞病毒引起的细胞病变效应，抑制了病毒复制抑制人肠道病毒71型(Enterovirus 71, EV71)的复制，其治疗降低病毒基因组水平的5.34倍，病毒蛋白的表达降低30倍，EV71的毒力降低0.33107倍[20]。 大黄酚能有效灭活乙脑病毒，其甲醇提取物抑制作用比水提取物的抑制作用强，其通过还原试验板测定IC50值为15.82μg/ml，病毒的IC50值为0.75μg/ml[21]。

2.1.3 抗肿瘤作用

大黄素能通过抑制BT20细胞中转化生长因子-β(transforming growth factor-β,TGF-β)诱导的上皮间质转化与细胞迁移治疗三阴性乳腺癌[22]。大黄酚能通过调节ROS和蛋白激酶B(Akt)、RK1/2通路使人绒毛膜癌细胞凋亡[23]。从巴天酸模[13]、毛脉酸模[14]、羊蹄[15]、皱叶酸模[16]、尼泊尔酸模[17]中分离得到的大黄素甲醚通过调节ROS/miR-27a/zinc finger and BTB domain containing 10(ZBTB10)信号通路，抑制转录因子Sp1的表达，导致人鼻咽癌细胞的凋亡和自噬[24]；通过激活ROS/一磷酸腺苷活化的蛋白激酶(AMP-activated protein kinase, AMPK)/GSK3β信号通路和抑制SOX2的表达来抑制人结肠癌细胞的转移[25]以及通过AMPK/缺氧诱导因子(Hypoxia-inducible factor 1α, HIF-1α)信号通路下调细胞外基质金属蛋白酶诱导因子(Extracellular matrix metalloproteinase inducer, EMMPRIN)的表达使人结肠癌细胞中的线粒体凋亡[26]；通过细胞外调节蛋白激酶(extracellular regulated protein kinases, ERK)和p38 Mitogen Activated Protein Kinase (MAPK)通路上调SK-N-BE(2)-C人成神经细胞瘤细胞中的hST8Sia VI基因的表达[27]；通过ROS/AMPK依赖的线粒体途径诱导人胃癌细胞凋亡[28]；通过下调 Bcl-2的表达、上调Bax的表达以及激活caspase-3通路、诱导ROS的生成使人宫颈癌HeLa细胞凋亡[29]。从皱叶酸模[16]、尼泊尔酸模[17]、羊蹄[30]中分离得到的大黄素甲醚 8-O-β-D-吡喃葡萄糖苷通过上调caspase-3、caspase-9和Bax的表达，下调Bcl-2的表达使线粒体介导的细胞凋亡，抑制人宫颈癌HeLa 细胞的生长[31]；通过miR-21/phosphatase and tensin homolog deleted on chromosome ten(PTEN)/Akt/GSK3β信号通路抑制生存素的表达，诱导线粒体介导的人口腔鳞癌细胞凋亡[32]。

2.1.4 抗氧化作用

大黄素能通过调节抗氧化酶和Nrf2-Keap1信号分子产生抗氧化作用[33]。利用DPPH法对蒽醌苷类进行体外抗氧化活性的测试，发现其具有一定的抗氧化活性，且大黄素 1-O-β-D-吡喃葡萄糖苷＞大黄素甲醚 8-O-β-D-吡喃葡萄糖苷＞大黄素 8-O-β-D-吡喃葡萄糖苷[34]。

2.1.5 抗免疫作用

大黄素能通过提高DNA损伤和降低CD45R/B220+B细胞和CD19+CD69+激活B细胞的数量来抑制免疫活性，使细胞凋亡[35]。从尼泊尔酸模[5]中分离得到的大黄酸通过显著下调CD3e、CD4、CD8、CD28和CD69分子在T细胞的表达，下调CD19、CD28和CD40在B细胞的表达，降低在Con A刺激下的脾细胞IL2、IL6的表达以及在LPS刺激下的脾细胞IL-6、IL-10、γ-干扰素(Interferon-γ, IFN-γ)和TNF-α的表达，调节免疫反应[36]。

2.1.6 抗脑损伤作用

大黄酚能通过抑制TNF-α、IL-1β和NF-κB p65在神经元中的表达以降低缺血性脑损伤[37]，通过抑制氧化应激和抑制神经细胞凋亡以降低脑缺血再灌注损伤[38]。大黄素甲醚 8-O-β-D-吡喃葡萄糖苷通过上调 Ach、5-羟色胺(5-hydroxytryptamine, 5-HT)、去甲肾上腺素(Noradrenaline, NE)和多巴胺(dopamine, DA)的水平，下调海马体脑发育调节蛋白的水平，有效抑制痴呆大鼠潜伏期的延长[39]。大黄酸通过提高SOD、CAT的活性以及GSH的水平和GSH/氧化型谷胱甘肽(GSSG)的比值，降低丙二醛(malondialdehyde, MDA)和GSSG的水平，对脑继发性损伤起保护作用[40]。

2.1.7 抗肺损伤作用

大黄素能通过抑制肺组织中TGF-β1的水平，进而抑制炎症、热休克蛋白47(heat shock protein 47, HSP47)的表达、肌成纤维细胞分化和细胞外基质的沉积，以发挥其抗肝纤维化的作用[41]；通过抑制p38 MAPK通路、减少氧化应激和炎症反应，对脓毒症大鼠肺损伤具有保护作用[42]。大黄酚能通过降低MDA，过氧化物酶(myeloperoxidase, MPO)和炎症细胞因子的水平、提高SOD水平，以及增加过氧化物酶体增殖物激活受体γ(peroxisome proliferator-activated receptor, PPARγ)的表达、抑制NF-κB的激活等，对肺损伤进行保护作用[43]；通过有效降低嗜酸性粒细胞的数量和炎症因子的生成实现防治过敏性哮喘的作用[44]。

2.1.8 抗肾损伤作用

大黄酸通过Wnt/β-连环蛋白(β-catenin)信号通路增加wnt1、p-GSK-3β/tGSK-3β、p-β-连环蛋白/tβ-连环蛋白的表达，改善糖尿病小鼠的肾脏损伤[45]；通过降低炎性细胞因子白细胞介素1β、前列腺素E2和肿瘤坏死因子α的生成，以及抑制转化生长因子β1的表达，从而改善肾病症状[46]；通过抑制TLR4和TGF-β1的表达，显著提高血清和尿液的生化参数，减轻免疫球蛋白A小鼠的肾小球病理变化和肾小管间质纤维环[47]。

2.2 黄酮类

    土大黄类药材中分离出的黄酮类化合物，主要为黄酮醇和黄酮碳苷，糖基多连在C-3 位上，基本上以O-苷形式存在，且与蒽醌类成分不同，植株地下部分黄酮含量明显低于地上部分。

2.2.1 抗糖尿病作用

从毛脉酸模[48]、羊蹄[49]中分离得到的芦丁可结合SIRT1，乙酰化过氧化物酶体增殖物激活受体蛋白，刺激线粒体转录因子A转录，并最终增强在棕色脂肪组织中的线粒体和解偶联蛋白-1(uncoupling proteins 1, UCP1)的数量与活性，显著增加能量消耗，改善肥胖小鼠的血糖代谢[50]；降低高糖饮食小鼠动脉组织中硫氧还蛋白互作蛋白(Thioredoxin interacting protein, TXNIP)、NLRP3(NACHT, LRR and PYD domains-containing protein 3)炎性小体和caspase-1蛋白的表达，抑制Nox4氧化应激反应和ROS敏感的NLRP3的信号通路，有效地保护了高糖诱导的内皮功能障碍[51]。

2.2.2 抗肺损伤作用

    从巴天酸模[52]、羊蹄[15]、皱叶酸模[16]、网果酸模[53]中分离得到的槲皮素通过增加FoxO1的表达和转录活性，增强缺氧通过PASMCs foxo1-sens3-mtor通路所诱导的肺动脉平滑肌细胞自噬，逆转甚至预防肺动脉高压的进展[54]。

2.2.3 抗氧化作用

从网果酸模[53]中分离得到的槲皮苷能在内皮祖细胞受到氧化损伤时，通过激活ERK和ERK信号通路，促进细胞自噬，从而发挥抗氧化的作用[55]；减少UVB照射JB6细胞所诱导的ROS生成，恢复过氧化氢酶的表达和UVB照射的减少所致的GSH/GSSG的比率、DNA氧化损伤、细胞凋亡及炎症反应[56]。

2.2.4 抗菌作用

槲皮苷不影响金黄色葡萄球菌的生长，但可抑制SrtA在纤维蛋白原细胞聚集和固定化纤维连接蛋白的黏附时的催化活性[57]。槲皮素对金黄色葡萄球菌的抗菌效果最好，最低杀菌浓度小于0.0061μmol.mL-1；对胶质芽孢杆菌抗菌效果次之,最低抑菌浓度小于0.0061μmol.mL-1；对大肠杆菌、苏云金芽孢杆菌、枯草芽孢杆菌、铜绿假单胞菌也有较为明显的抗菌效果，最低抑菌浓度分别为0.0242μmol.mL-1、0.0061μmol.mL-1、0.0485μmol.mL-1、0.0121μmol.mL-1，最低杀菌浓度分别为1.5522μmol.mL-1、6.2086μmol.mL-1、3.1043μmol.mL-1、1.5522μmol.mL-1。[58]槲皮素对多药耐药铜绿假单胞菌的体外最低抑菌浓度为63.5μM[59]。

2.2.5 抗肿瘤作用

槲皮苷能显著增加caspase-3的活性，降低MMP的含量，增加DLD-1结肠癌细胞的凋亡细胞数量，并呈剂量依赖性[60]。从巴天酸模[61]、皱叶酸模[16]中分离得到的山柰酚能有效抑制上皮间充质转化(epithelial-mesenchymal transition, EMT)和转移促进标志物的表达，有效抑制乳腺癌引起的内源性雌激素和外源性类雌激素化合物[62]。

2.2.6 抗炎作用

    山柰酚能抑制脂多糖引起的细胞凋亡，促进细胞增殖，减少促炎性细胞因子的水平，通过抑制NF-κB p65的转录增加IL-10的水平[63]。槲皮素能够显著抑制痛风性关节炎大鼠踝关节肿胀度，抑制二甲苯致小鼠耳廓肿胀，提高热板法致痛小鼠痛阈时间，减少醋酸所致小鼠扭体反应次数[64]。

2.3 萘及萘醌类

酸模素是中药土大黄最具有代表性的萘及萘醌类成分，该化合物具有较强的抗真菌和抗氧化作用。

2.3.1 抗肿瘤作用

从毛脉酸模[14]、巴天酸模[65]、羊蹄[66]中分离得到的酸模素通过激活宫颈癌HeLa细胞中的caspaces-3和caspaces-7，诱导细胞凋亡[67]。

2.3.2 抗疟作用

醌氧化还原酶检测显示，酸模素对恶性疟原虫氯喹敏感（株）和恶性疟原虫抗氯喹表现出显着的IC50值，分别为0.74± 0.07和0.79 ±0.06 μg/ml。尼泊定显示酸模素对恶性疟原虫3D7和恶性疟原虫S20潜在的选择性抑制，SI指数(TC50/IC50, 50%细胞毒性浓度50%有效的抗疟原虫浓度比)分别是161.6和151.4[68]。

2.4 二苯乙烯类

白藜芦醇及其苷广泛存在于种子植物中，1940 年首次从毛叶藜芦的根部分离出来。王振月等[69]从毛脉酸模根中分离得到白藜芦醇( resveratrol) 和白藜芦醇-3-O-β-D-葡萄糖苷。

2.4.1抗病毒作用

白藜芦醇能显著抑制MERS-CoV感染，延长病毒感染后的细胞的存活时间，降低MERS-CoV在体外诱导的细胞凋亡[70]。白藜芦醇体外对抗肠道病毒属EV11、EV71、EV84、柯萨奇病毒(Coxsackievirus, COX)B3和COX A10等5种病毒感染力的滴定(Tissue culture infective dose, TCID50)分别为：2.13×10-4，1×10-4，2.13×10-6，1×10-5及4.67×10-4。白藜芦醇在Vero E6细胞的半数毒性浓度TC50为50μg/mL。在最大无毒浓度25μg/mL下，白藜芦醇与阳性对照药对5种肠道病毒均有抑制作用。除EV84病毒外,白藜芦醇的抑制率均高于阳性药物利巴韦林[71]。

2.4.2 抗肿瘤作用

白藜芦醇的细胞毒素作用能通过线粒体生物合成和脂肪酸氧化，增加耗氧量，使线粒体膜和ROS的生成发生超极化，导致SW620结肠癌细胞凋亡增加[72]。白藜芦醇可有效抑制小鼠Lewis肺癌和4T1乳腺癌原位肿瘤及肺转移结节数，增强小鼠的癌症相关免疫反应，有明显的抗肿瘤生长和转移作用[73]。

2.4.3 抗糖尿病作用

    白藜芦醇通过增加eNOS途径的NO生成，增加Akt的磷酸化，激活蛋白酶体途径降解PTEN，改善糖尿病诱导小鼠内皮功能障碍[74]。白藜芦醇对妊娠期糖尿病大鼠具有剂量依赖性的降低血糖和提高抗氧化能力作用，显著降低大鼠血清中ALT、AST活性和MDA含量，显著降低大鼠血糖水平，显著升高胰岛素水平及肝脏组织中SOD、GSH-Px、CAT活性，明显减轻大鼠肝组织病理形态学改变和肝细胞凋亡状况，能够有效提高胰岛素水平和改善抗氧化酶系统的活性[75]。

2.5 其他

除含有以上成分外，土大黄类药材中还含有鞣质类、多糖类、木质素类及蒽酮类化合物；还含有胡萝卜素、β-谷甾醇、草酸钙、草酸钾以及多种微量元素等。

3 总结与展望

土大黄作为维吾尔医常用药材，在各种书籍中均有记载。如《晶珠本草》中记载尼泊尔酸“功效治诸疮”，皱叶酸模“功效治疮癣、中毒病”[76]；《中国中药资源志要》中记载酸模“用于热痢、小便淋痛、吐血、恶疮、疖癣”，毛脉酸模“止血、泻下”，巴天酸模“用于痢疾、泄泻、肝炎、跌打损伤、大便秘结，痈疮疖癣”[77]。但对其缺乏现代药理学研究基础，因此结合文献书籍记载对土大黄类药材的化学成分及其药理作用进行更深入的系统分析与研究，对其新药开发与利用具有深远的意义。
近年来，国内外学者对土大黄的化学组成、药理活性进行了研究。经过大量的药理实验及临床报道，土大黄的有效成分呈现出极具开发价值的药用资源，在抗炎、抗病毒、抗肿瘤、抗氧化、抗糖尿病和抗免疫等方面具有重要地位。土大黄的抗氧化作用的有效成分主要集中在乙醇提取部位，抗菌抗病毒作用主要集中在水和乙酸乙酯部位。土大黄各种类型的化合物均具有抗肿瘤作用，黄酮类与二苯乙烯类均具有抗糖尿病的作用，蒽醌类和黄酮类化合物均具有抗炎、抗氧化、抗肺损伤的作用，其中蒽醌与黄酮类化合物的治疗范围最广。结合对土大黄提取物及有效部位的研究，推测蒽醌类和黄酮类为土大黄主要的活性成分。但由于土大黄的基原较多，部分基原的研究报道较少，对其的开发利用仍不充足，仍需加大对其化学成分的研究和临床研究。
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