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摘要  综述了国内外大戟科植物二萜化合物的活性成分及药理活性的研究进展 ,该科植物所含有的二萜类成分具有显著的抗肿瘤、杀
虫杀菌、抗溃疡等药理活性 ,值得进一步研究。
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Abstract  The diterpenoids of Euphorbiaceae species have obvious pharmacological action such as anticancer ,insecticidal ,sterilization ,anti-abscess . In
this paper ,the research advance in its pharmacological effects and correlative active components was reviewed .
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  大戟科植物为双子叶植物纲中一庞大的科属,主产在热

带或亚热带,约包含300 属8 000 余种,在我国大戟科约有66

属360 余种, 主要分布在长江流域以南各省区[ 1] 。可作为药

用植物的据《新华本草纲要》记载, 有36 属134 种 , 主要分布

在我国的沿海,华南及华西地区。该科植物主要的化学成分

为生物碱类、二萜及三萜类化合物。多数植物含有具有生理

活性的二萜类化合物, 如巴豆烷、巨大戟烷、苦味素、大环大

戟醇等。研究表明 , 大戟科植物二萜成分普遍具有抗癌、抗

菌、抗病毒等功效。二萜化合物是天然药物化学中研究较为

活跃的领域,具有多种生物活性。美国肿瘤研究所的国立肿

瘤化疗服务中心通过对大量植物的筛选后认为, 二萜是五类

最有希望的抗癌活性成分之一。尤其是美国推出治疗晚期

肿瘤药物———二萜类化合物紫杉醇以来,从天然产物中寻找

具有抗癌活性的二萜成分在世界上掀起了高潮。

1  大戟科植物二萜类化合物的主要生理活性

1 .1 抗肿瘤活性 1968 年 Hecker 等率先报道大戟属植物具

有抗癌和抗白血病活性, 与其含有的二萜酯类密切相关。

1970 年 Kupchan 等[ 2] 从麻疯树属植物 J . Gossypiifoli a 分得活

性成分Jatrophone , 是由五元环与大环骈合成的二萜化合物 ,

具有抗白血病活性 ,12 mg/ kg 的剂量对小鼠淋巴细胞白血病

P388 有显著活性, 对人体鼻咽癌( KB) 细胞的 ED50 为0 .17

ug/ ml [ 3] 。1976 年,Torrance 等发现,大戟科麻疯树属大根麻疯

树( J . Macrorhiza) 根的氯仿提取物对小鼠淋巴白血病 P388

( 3PS) 有抑制作用, 并从中获得活性成分———二萜Jatrophatri-

one。我国学者刘桂芳等[ 4] 对狼毒大戟( Euphorbia fischeri ana

Steud .) 中的活性二萜成分进行了研究, 发现其二萜内酯类均

有不同程度抑制S- 180、艾氏腹水癌及肝癌腹水等癌细胞生

长的活性。研究表明, 甘遂的主要有效成分为二萜酯类成

分, 其活性多样 ,尤其是巨大戟萜醇( Ingenol) 型二萜酯类有显

著的抗癌、抗病毒活性等[ 5] 。贾忠健等[ 6] 对分布于西北地区

的大戟属植物准葛尔大戟 E . Soongarica Boiss、甘遂大戟 E .

Kansui 、甘青大戟 E . Micracti na 等6 种植物提取分离得到的

千金二萜烷型和巨大戟烷型二萜进行活性研究, 发现其对肝

癌SMMC- 7721 , 肺腺癌 L342 , 胃腺癌 MGc 80-3 的癌细胞生长

有明显抑制作用。Wan 等[ 7] 从大戟属植物 Euphorbi a prolifera

中提取的二萜酯类成分Euphorprolitherin A 和Euphorprolitherin

B,对肿瘤生长有良好的抑制作用。Sahar 等从巴豆属植物

C .ti gli um 中分离的二萜类 化合物 12- Oacetylphorbol- 13- de-

canoate、12- O- decanoyl phorbol-13- ( 2- methylbutyrate) 抑制 HIV- 1

诱MT- 4 细胞的病变。Bloch S 等[ 8] 从巴豆属 C . Za mbesi cus 分

离到一种二萜类物质Enttrachyloball-3β-ol ,对人的子宫癌细胞

具有毒性。Giang P 等[ 9] 研究 , 发现大戟科越南巴豆( Croton

t onki nensis) 提取物具有抗炎和抗癌化疗活性, 可抑制转录因

子核因子 kB( NF- kB) 活化 ,并分离得到4 个新的ent- 贝壳松

烷型二萜,其活性可能与的ent- 贝壳松烷型二萜成分有关。

1 .2  抗溃疡活性 Kitazaawa 发现, 大戟科巴豆属植物 Croton

sublyrathus Kutz 茎的丙酮提取物有抗消化性溃疡的活性 , 并

用抗溃疡活性作指导 ,从丙酮提取物中分离到抗小白鼠Shay

溃疡有效的一些新的呋�二萜。从巴豆属植物 C . cajucara

提取到的化合物trans-dehydrocrotonin 可显著抑制大鼠和小鼠

的胃溃疡形成[ 10] ,从巴豆属植物 C . caj ucara 提取到的化合物

Crotonin 具有更强的抗溃疡活性[ 11] 。

1 .3 抗病毒活性 郑维[ 12] 研究发现, 大戟科甘遂( Euphorbia

kansui Liou) 醇提物中的4 种二萜类化合物: 甘遂大戟萜酯 A、

13- 十一酰基- 3-( 2 ,4- 二甲基丁酰基) 巨大戟萜酯、3-( 葵2 ,4- 二

烯酰基) 巨大戟萜酯及甘遂萜酯具有一定的体内抗病毒

活性。

1 .4  抗结核活性 狼毒甲素、狼毒乙素为大戟科植物狼毒

大戟和月腺大戟根中提取物, 有较好的抗结核作用。狼毒大

戟根的石油醚、氯仿等5 种溶剂提取物在1/ 400 稀释度下均

有抑 菌 作 用。抑菌 作 用 最 强 的为 石 油 醚 提 取 物, MIC

为1/ 3 200[ 13] 。

1 .5 血管活性  研究表明, 从大戟科植物中分离的二萜化

合物具有较强的血管松弛活性。Miranda 等从大戟属植物 E .

Canarienisis 中分离出4 种新的二萜化合物,分别为2 ,3- Diepi-

ingol-7 , 12- diacetate-8-isobutyrate ; Ingenol-3- angelate-17- benzoate ;

Ingenol-3- angelate- 17- benzoate- 20- acetate ;3 ,5 ,7 ,8 ,9 ,15- hexahy-

dro-xyjatropha-6( 17) ,11- dien- 14- one-5 ,8- bis ( 2- methylbutyrate) , 4
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个化合物浓度为10 - 8～10 - 4 mol/ L 时, 对静息状态的基底动

脉和颈动脉均有浓度相关的收缩作用。

1 .6 杀虫、杀菌活性 目前己发现至少有20 余种大戟科植

物具有较强的杀虫、杀菌生物活性。具杀虫活性的大戟科植

物有巴豆( Croton tiglium) 、蓖麻( Ricnus communis L .) 、大戟

( Euphorbi a peki nensis Rupr .) 、狼戟大毒( Euphorbia fischeriana) 、

铁海棠、变叶木、乌桕等; 具杀菌活性的大戟科植物有红桑、

山麻杆( Alchornea cordifolia) 等; 既能杀虫又能杀菌的大戟科

植物有泽漆( Euphorbihelioscopia L .) 、麻疯树( Jatropha curcas)

等[ 14] 。由于大戟科植物种类多、分布广,对多种害虫、线虫和

病菌具有毒杀活性 ,所以作为植物性农药具有广阔的开发应

用前景[ 15] 。

研究表明 ,巴豆种子的活性成分主要是巴豆酯和巴豆毒

素, 巴豆酯是一类具有特殊结构的二萜多元醇与甲酸、丁酸

及巴豆醇形成的酯。狼戟大毒化学成分主要为二萜醇类化

合物, 包括岩大戟内酯A、B,狼戟大毒甲、乙素[ 14] 。Soonthorn-

chareonnon[ 16] 发现 , 泰 国药用 植物 大戟科 的 T . Rei di oi des

( Kurz) Craib 根具有杀螨活性, 并以杀螨活性为导向, 从该植

物根的己烷提取物中分得1 个新瑞香烷型二萜 Rediocide F

及3 个已知该类成分rediocide A、C 和E。Jayasuriya 等[ 17] 对采

自泰国的大戟科三宝木属植物 T . Rei dioi des Cr ai b 根进行了

生物活性指导下的分离, 分得4 个新的瑞香烷类成分, 并检

测了它们的抗跳蚤活性。Mitsuru 等从油桐属植物( Vernicia

fordii( Hemsl .) Airy- Shaw 中提取的二萜酯类化合物, 可用作杀

虫剂。

1 .7  其他活性 从大戟科巴豆属植物中分得的二萜还具有

降血压、降血糖、降血脂等作用。Cuerreo 等[ 18] 发现 , 克罗烷

型二萜对高浓度K+( 80 mmol/ L) 或苯福林诱导离体小鼠主动

脉环收缩具有舒张作用, 从巴豆属植物分离得到的化合物

( 12R)-12- Hydroxycascarillone cis- dehydrocrotonin、5β- Hydroxy-cis-

dehydrocrotonin、Trans- dehydrocrotonin I C50分别为0 .3、1 .5、96、

> 100 mmol/ L ,与黄酮类化合物合用具有协同作用。化合物

Trans- dehydrocrotonin 的降血 糖作用与优降糖( 2 mg/ kg) 相

似[ 19] ,通过降血脂来保护心血管 ,每天口服25 或50 mg/ kg 可

显著抑制因饮食引起的总胆固醇和甘油三酯增高[ 20] 。

2  小结

大戟科植物具有丰富的二萜类化合物, 其类型多样, 结

构变化繁多。这些二萜单体大多具有抗肿瘤、杀虫杀菌、抗

溃疡等药理活性。从大戟科植物的研究现状来看,人们对药

理活性的研究主要集中在从巴豆属、大戟属、麻疯树属等植

物中分离得到的一些单体化合物 ,这几个属的某些二萜类成

分具有明显的抗癌作用。

近缘植物化学成分及临床功用相近,在动物界和植物界

几乎都有其规律性, 因此可根据植物亲缘关系寻找新药或扩

大药源[ 1] 。目前,人们对其他属植物化学成分及其活性研究

较少, 大戟科植物的开发与研究还具有很大的潜力。因此 ,

应加强对大戟科植物二萜成分进行提取、分离、药理活性及

构效关系、结构修饰等方面的研究, 以发现新的抗癌活性成

分, 促进该类化合物的开发与利用,为新药的创制奠定基础。
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科技论文写作规范———讨论

着重于研究中新的发现和重要方面,以及从中得出的结论。不必重复在结果中已评述过的资料,也不要用模棱两可的

语言, 或随意扩大范围, 讨论与文中无多大关联的内容。
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