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夭然药物进展
。

双没食子酸及其衍生物对逆转录酶与� � � 聚合酶的分化抑制

李 医明译 洪 永福校 张紫洞 审

艾滋病是由人类免疫缺陷病毒 �� �� �

引起的
,

逆转录酶抑伟��剂
、
�
� 断了� �� �均复个�、��

循环
,

使子代病毒生成供
一

止
。

因此它在艾滋

病的化学治疗中起着五要作用
。

事实上
,

材丈

内
、

体外 已发现了各种逆转录酶抑制剂
,

如

苏拉明 �� � � � � �� �
、

� �� ��
、

� �  及 许

多�,
, � ‘一二 去氧核若

。

其中�,
,

�� 一二 去氧

核营需通过寄主细胞激酶系统磷酞化而成为

活性三磷 酸盐形式对逆转录酶有抑制作用
。

我们 已寻找了具有逆转 录酶抑制活性的

大然物质
,

发现某些提取物及类黄酮对 鼠类

自血病病毒 �� � � � 和� �� 逆转录酶具 有

强的抑制作用
。

通过对 各类天然化合物的广

泛研究发现
,

双没食子酸 �样酸
,

没食 子酸

� , �一二经越一 � 一浚苯醋 � 也是一种较 强

的� �� 逆转录酶抑制剂
。

此外试验双没食子

酸几种衍生物的构效关系发现
,

间一双没食

子酸甲氧越乙氧墓乙醋及间一双没食子酸甲

氧基 乙氧基乙氧华 乙醋 也邵显示很张的抑制

逆转录酶作用
,

双没食子胶在低浓度 �� �
�

�

阮 � � �� 时对逆转录晦有抑制而对被病毒感

染的宿主细胞无毒性
,

使之可能成为一有效

的抗病毒药
。

实验结果与讨论

�
�

双没食子酸对� 仁� 和 � �� 逆转 录

酶的作用一一本实验所用的双没食子酸系从

五倍子糕质中提取得到
。

用 �� � ��
·

�� � �

�� 一 � �作为模板引物
,

在双没食子酸浓度为

� �卜� � � �时
,

抑制� � � 及� �� 逆转录酶活

性大于�� � , 且抑制张度随剂员增加
,

浓度

为�样 � � ��� �时
,

内�种伽的布含跳��乎兄全 被 抑

制
。

� �值 �
�

� � ,

此值与黄芬索
、

栅皮索等 相

似
。

另一方面没食子酸在浓度达 � �件� � � �时
,

对二种酶的活性无抑制作用
。

�
�

抑制方式 的分析及动力学常数 的测

定一一通过改变� �� 逆转录酶模板引物及三

磷酸底物的浓度对抑制作用进行动 力 学 分

析
,

发现双没食子酸的抑制活性与模板引物

有部分竞争作用
,

三者在酶上有同一结合部

位
,

但双没食子酸与三磷酸底 物� �
‘

�卫无 竞

争作用
。

�
�

双没食子酸衍生物对逆转录酶的作

���一一通过对 � 个双没食子酸衍生物及 � 个

没食子酸衍生物的研究发现
,

没食子酸及其

狡某衍生物对酶无抑制作用
。

双没食子酸甲

氧基 乙氧基 乙脂
、

双没食子酸甲氧基 乙氧基

乙氧墓乙醋有较强的抑制酶活性的作用
。

而

将双没食子酸苯环上的经丛与此二取代基结

合后无抑制活性
,

显示盼经丛在抑制活性方

面起重要作用
。

�
�

双没食子酸对不同的� � � 聚 合 酶

的作用一一双没食子酸对试验的儿种聚合晦

都有不同程度 的抑制作用
,

除了逆 转 录 悔

外
,

� � �聚合酶
�
对此酸十分敏感 ��件� � � �

抑制活性大于 � �肠�
,
� �值 �

�

邹
。

此化合物

对� � � 聚合晦日有中等程度的抑 制
,
� � 值

。
�

�为 而� � � 聚合酶 丫
、

末端去氧核营酸转

移酶和 � � � 聚合酶 工在双没食子酸浓 度 大

于 � 卜� � 。 �时并不敏感
。

总之
,

双没食 子 酸

在低浓度抑制逆转录酶的相对专一性
,

显示

不化合物对受还原病毒感染的宿主细胞在低

浓度无毒害
。

尚要深入研究观察此化合物对
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� 工� 感染的培养细胞的作用并确定双没食子

酸成为抗逆转录病毒药物的可能用途
。

〔 �� � � � � � � � � � �� �  � �, � � � � � � 《天然 产

物杂志 》
,
� � � � � � � �  !一� � � �

,
� � � � �英文 � �

金匿肾气丸及其加味对中老年人甲璧微循环及载脂蛋白的影响

科

杭州疗养院 药 币戈才
�

�
�

老年炳科

曹国英 徐掉永 董晓歌 赵 燕

宫曙 光 张尊祥 戴新民

李爱千 程吟梅

我们于 � � � �年�� 一曰月应用金隆肾气丸 狂方
� � 方加续断 �

�

�
、

仙灵脾 �
�

�二味
。

及其加味对 �� 例老年人甲缓微循环及载脂蛋 以上为一 日量
,

浓缩成浸膏状
,

分二次

白的影响进行临床观察
,

报告 �� 下
。

口 ,�长
,

疗程为 �� 天
。

材料与方法 �三 � 观察项 目

�一 � 观察对 象 共�� 例
,

均为离退休 �
�

甲父微循环瓣定
�

仪器系徐州医用

干部
� 其甲男性�� 例

,

女性�� 例
�
年龄 �� 一 光学仪器厂生产的� � 一 � �� � 型微循环检测

�� 岁
,

平均为� �
�

�岁
。

既往展患高血压病 � 仪
。

以甲缓微循环加权积分法 �‘�评 定
,

积

例
,

冠心病 �� 例
,

糖尿病 � 例
,

慢性呼吸道 分越高
,

微循环状态越差
。

疾病 � 例
,

余健康
。

随机分为 工方 �� �杯��� �
�

载脂蛋 �匀 �� � � � 一 � ,
� �� 。一 , 。 。

�

及 五方 �� �例 � 两组
。

及高密度脂蛋白胆固醇测定
�

采用上海中医

�二� 药物组 方
、

剂量 与行程 学院研制 的抗血清试剂盒
,

以火箭电泳法进

工方
�

地黄 �
�

�
、

何首乌 �
�

�
、

山药 �
�

�
、

行检测
。

牡丹皮 �
�

�
、

获菩 �
�

�
、

泽泻 �
�

�
、

结果分析

桂枝 � �
、

附子 �� �甘草 �
�

�
。

�一 � 服 用前后 甲装微循环 变化情况

表 � 工方组服用前后 加权积 分变化 比较 �贾士 � � �

加 权 积 分 显 著 性 检 验

��反 前 ��民 后 � �

形 态 �
�

� � 土 �
�

� � �
�

� �土 �
�

� � �
�

� � � � �
�

� �

流 态 �
,

� �士�
�

� �  
�

� �士� � � �
�

� � � � �
�

� �

拌 周 状 态 �
�

��士 �
�

� � �
�

� �士 �
�

� 土 �
�

� �  � �
�

� �

总 积 分 �
�

� �士 �
�

� � �
�

� �土 �
�

� �  
�

� � � � �
�

� �

� � � �

表 � 结论
�

形态
、

流态及总积分
、

三项指 微循环较前改善
。

标
、

服药后与服药前 比较相差非常显著 �� � 工方与 甘方 服用后变化值经两两均数比

�
�

�� �
,

提示 服用 工方后微循环较前改善
。

较结果为
�

下表 � 结论
�

形态及总积分服药后与服 形态 工方与 亚方比较
,

相差非常显著

药前比较相差非常显著 �� � �
�

� ��
,

拌 周 �� � �
�

� ��
, 亚方积分减低明显

,

提示 优

状态相差显著 印 � �
�

�� � 提示服用 �� 方后 于 � 方
。


