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　　鸦胆子系苦木科鸦胆子属植物 (B rncea Javaniea L.

Merr)的种子 ,始载于《本草纲目拾遗 》[ 1 ] Kupchan等报道了

由 B. antidysenterM ill. 中分得对多种动物菌株有显著活性且

毒性较低的鸦胆丁 [ 2 ] (B ruceantin)后 ,有关活性成分的报道

引起了人们极大的关注 ,进一步研究发现了许多新的具有抗

肿瘤活性的苦木内酯类化合物 [ 3～5 ]。我国于 1978开始研制

鸦胆子油静脉乳剂 [ 6 ] ,并用于治疗各种恶性肿瘤。鉴于该植

物的多种生物活性 ,为了更好地开发其药用价值 ,本文就其

化学成分和药理作用的研究进展做一综述。

1　化学成分

迄今为止 ,从鸦胆子的果实中分离得到了多个天然产

物 ,有大黄素、大黄酚苷、大黄酚、没食子酸、β2谷甾醇 [ 7 ]、42
乙氧甲酰喹诺 222酮、香草酸、槲皮素 232O2β2D—半乳吡喃糖

苷、木犀草素 272O2β2D2葡萄吡喃糖苷、胡罗卜苷、油酸、三油

酸甘油酯 [ 8 ] , 6′2O2反 2p2香豆酰橄榄苦苷 [ 9 ] ,其中主要是四环

三萜苦木内酯类一苦木素类化合物。苦木内酯类化合物为

一类具有抗肿瘤活性的四环三萜类结构化合物 ,广泛存在于

苦木科植物中。在我国主要存在于鸦胆子属植物 ———鸦胆

子 [B rucea javan ica (L. ) Merr ]的果实中。鸦胆子主产我国

南方沿海热带、亚热带地区的海南、两广及云南等地。其性

苦寒 ,具有杀虫止痢和抗疟等功效 ,可用来治疗阿米巴痢疾、

赘疣及肿瘤等。据报道 ,鸦胆子的主要活性成分 ———苦木内

酯化合物除具有抗肿瘤作用外 ,还具有抗疟及抗炎等活

性 [ 3～5, 7, 8, 10～16 ]。

鸦胆子中苦木内酯类化合物结构见表 1。

2　药理作用

2. 1　抗肿瘤作用

据报道鸦胆子苷 A、苷 B具有明显的抗艾氏腹水癌、瓦

克 256肉瘤以及 P388淋巴白血病作用。同时 ,苷 A、苷 B和鸦

胆子素 E均能明显抑制组织培养中的 P388淋巴白血病细胞

的 RNA和蛋白质合成。林隆泽等报道鸦胆子苦醇对 S180瘤

株有边缘活性 ,鸦胆子苦素 D 和鸦胆子苦素 E有抗疟作

用 [ 12 ]。沈阳药学院报道鸦胆子苦醇、鸦胆子苦素 B和 D体

外试验均对肿瘤细胞有一定抑制作用 15 j。鸦胆子油乳临床

应用最多的方法就是用 10%的鸦胆子静脉乳 80mL与生理

盐水混合静滴配合化疗或放疗 ,结果表明这种治疗方法均显

著 ( P < 0. 05)或极显著 ( P < 0. 001)优于单纯化疗或单纯放

疗。李英等报道鸦胆子油乳在体外能够诱导白血病细胞

(U937)细胞凋亡 ,诱导细胞凋亡可能是鸦胆子油乳抗白血

病作用的机制之一 , caspase23活化参与了鸦胆子油乳诱导

U937细胞凋亡的调控 [ 17 ]。近年来有报道用胸腔注入法及

鞘内注射治疗恶性胸水 [ 18 ] ,及静滴佐鞘内注射治疗脑转移

瘤 [ 19 ] ,也取得明显疗效。毛建林等报道鸦胆子油乳剂治疗

恶性胸腔积液治愈率高 ,不良反应小 ,适合临床应用 [ 20 ]。马
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表 1　 鸦胆子中苦木内酯类化合物

鸦胆子苷 A、B、C、D、E、F、G、I、J、K、L、P

R1 : COOCH3 , R2 : OCOCH = C (CH3 ) 2 , R3 : OCOCH = CCH3 COH (CH3 ) 2 , R4 : OCOCH3 , R5 : OCOCH = CCH3 C (OCOCH3 ) (CH3 ) 2 ,

R6 : OCOCH2 COH (CH3 ) 2 , R7 : OCOCH = CCH3 C (CH3 ) 2

　　双氢鸦胆子苷 A

R1 : COOCH3 , R2 : OCOCH2 CH (CH3 ) 2

　　鸦胆子素 (鸦胆因 ) A、B、C、D、E、F、G、H、I
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　　鸦胆子苦醇双氢鸦胆子苦醇

R1 : OCOCH = C (CH3 ) 2
R2 : OCOCH2 CH (CH3 ) 2

　　去氢鸦胆子苦素 B 　　鸦胆子酮酸

　　鸦胆子素 E2葡萄糖苷
　　鸦胆子苦烯

力等报道鸦胆子油乳体外对肝癌细胞 SMMC27721有显著的

抑制增生作用 ,能诱导凋亡、阻滞细胞周期于 G0 /G1 期 ,抑制

p53和 Bcl22的表达是其重要机制 ,其中 p53途径起主导作

用 [ 21 ]。李晓武等报道鸦胆子油乳高浓度主要诱导肿瘤细胞

坏死 ,低浓度诱导细胞凋亡 [ 22 ]。

　　此外鸦胆子乳膏还用来治疗外阴菜花型尖锐湿疣 [ 23 ]。

刘玉玲等报道鸦胆子乳膏治疗菜花型尖锐湿疣治愈率高 ,且

患者无痛苦及不适 ,可作为首选药物 ,有研究及开发价

值 [ 24 ]。

鸦胆子油乳的抗癌作用机制是 :提高白细胞作用 [ 25 ] ;选

择性破坏癌细胞和线粒体 [ 26 ] ;抑制癌细胞生长和 DNA 合

成 ,阻断癌细胞的增殖 [ 27～29 ]。

2. 2　抗消化道溃疡

近 10年来用鸦胆子乳剂治疗消化道溃疡的研究报道逐

渐增多 ,其疗效优于甲氰咪呱等常规溃疡药物 [ 30 ] ,薛淑英等

的研究发现 ,鸦胆子油乳颗粒剂灌胃给药可显著抑制幽门结

扎大鼠胃溃疡、阿司匹林所致小鼠胃溃疡、小鼠束水应激性

胃溃疡的形成 ,并对氨水所致大鼠慢性萎缩性胃炎有显著抑

制作用 ;有一些学者认为鸦胆子油乳颗粒剂能增加胃粘液分

泌 ,抑制慢性炎性细胞漫润 ,显著降低炎症反应和溃疡指数 ,

增强胃粘膜的防御功能。研究结果表明 :鸦胆子油乳能有效

抑制幽门螺杆菌 [ 31, 32 ] ,显著增加人体局部内源性 PGE2 的生
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物合成 ,降低动物胃粘膜的 SOD活性 ,减轻动物胃粘膜 MDA

和氧自由基相对含量 [ 33 ] ,从而减少氧自由基对胃粘膜的损

害而发挥抗溃疡作用。

2. 3　降血脂作用

动物试验表明 :鸦胆子油乳能明显降低高血脂沙鼠血清

中 TG、TC水平 [ 34 ] ,于晓光等通过对高脂血症沙鼠血清中卵

磷脂胆固醇酰基转移酶活性变化的测定 ,研究了鸦胆子油口

服乳剂的降血脂作用 ,结果表明鸦胆子油可明显降低高血脂

症沙鼠血液中的甘油三酯和总胆固醇水平 ,并使血清卵磷脂

胆固醇酰基转移酶活性升高 ,作者认为是通过心肌和肝脏的

脂蛋白酶活性增高而发挥降脂作用 [ 35 ]。

3　展望

鸦胆子作为一种常用中药 ,具有抗肿瘤、抗消化道溃疡、

降血脂等药理作用 ,是一种非常有开发价值的药物。目前鸦

胆子油乳制剂工艺比较成熟性质也较稳定 ,在此基础上开发

了鸦胆子油乳口服液 ,其在抗消化道溃疡的作用应进一步深

入研究 ,在剂型与质控方面应进一步完善。今后在以下几个

方面应进一步深入探讨 : 1)鸦胆子的有效单体及其作用机

制 ; 2)有效单体的提取提纯 ; 3)鸦胆子有效成分在人体中的

分布、代谢及毒理情况 ; 4)加强方剂的研究 ,确定治疗各种疾

病的有效剂量 ; 5)建立合理的制备中成药的工艺流程 ,避免

有效成分的丢失 ,为治疗疾病提供更加有效的药物。
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