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摘要 本文简要报道黄杨科板凳果族植物中 P ac 七y s助dr a 型生物碱的化学结构研究概况及药理活

性筛选的初步结果
。

药理活性筛选结果表明
,

筛选的化合物大多具有抗庙 ( P 3 88 和 L 12 10 ) 活

性
,

部分化合物显示较高活性的抗溃疡作用
。

关锐词 P ac h y sa n dr a 型生物碱
.

化学结构
.

活性筛选
.

抗庙
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黄杨科植物我国产 3 属
,

27 种
,

其中分属 M a th o u ( 194 0)一系统的板凳果族 ( P a e h y s a n d re a e ) 中的

有板凳果(Pa ch ys an dr a) 和野扇花 (sa rc oc oc ca )两属 〔’〕
。

板凳果族的一些植物民间药用历史悠久 ; 有不少

地方作为常用草药
,

但我国产该族药用植物的有效成分及化学结构的研究一直属空白点
。

近年来
,
我们

为找到该族草药的活性成分
,

选 了野 扇花属的清香桂 ( 5
.

rus
c
汤Iia )

,

板凳果属的金丝 矮陀陀 ( P.
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ax il la r
is) 等较为著名的草药

,

进行了化学成分的结构及活性筛选的研究
。

本文简要报道这一工作的初步

结果
。

1
.

清香桂和金丝矮陀陀乙醉提取物的活性筛选

清香桂 ( 5
.

s us c沃Iia st a p o (简称 SR ) 为常绿小灌木
,

依产地不同而有各种别名 , 但其 中别名胃

友
,

却正是来源于该草药的主要功效
,

全草具有理气
、

活血舒筋的作用
,

主要用于胃炎
、

胃痛 ; 风湿疼

痛
,

跌打损伤之功效 t2j
。

是民间著名的治疗胃病的单方草药
。

6 年前
,

我们与日本山之内制药株式会社

中央研究所合作
,

对该植物干粉的乙醉提取物 (s R ex t) 进行了各种生物活性筛选
,

表现出较好的抗溃

疡和抗癌活性 (表 3 )
。

因而再次深入做了抗溃疡及抗庙生物活性的测试
, SR ex t 对 P 388 白血病细胞株

的细胞毒活性是
: IC , = 0

.

3 9料g / m s ( in v it r o 》 对 B D F I 鼠 p 3 s s 移植性肿瘤的抗肿瘤活性为
: T / e

( % ) = 10 0 一 10 5 ( 25 一 10 Om g / k g) ( in , iv 口 1
.

p
.

)
,

体外活性较为明显
。

抗溃疡生物活性试验测定结果如

表 l
。

清香桂和金丝矮陀陀的粗提物的活性筛选肯定了这些药用植物常被用 于治疗胃病的民间经验 ; 清香

桂粗提物在抗溃疡活性及金丝矮陀陀粗提物在抑制由牛磺胆酸和盐酸诱导引起的胃酸的生物活性方面显

示出的较强的活性 , 同时还显示出抗癌方面也有一定活性
。

说明开发利用这两种民间中草药是有一定前

景的
。

表 1 S R e xt 的抗演疡活性

T a b le 1 A n t i一U le e r e fl 飞e t o f S R e x t

s

am P le
D O S e

( m g / k g
,

p
. 0

.

)

I n hi b i t io n ( % ) (
n = 5 )

S t re e 一U le e r E t h a n o l 一U lce r G a s t r i t i s A e i d 一S e e r e ti o n

S R e x t 10 3 6 0 0

3 0 5 6 30 5 2 0

10 0 8 6 9 5 9 6 0

S R e x t = E t0 H e x t r a e t o f sa
r e o e o c

ca o s e
汤lia

.

金丝矮陀陀 (Pa ch ys an dr a a x

illa
r is F ra nc h) (简称 P A ) 为常绿草本 ; 是云南地区较为常用的民间

草药
,

有祛风除湿
、

舒筋活络的功效
,

常用于风湿性关节痛
、

肢体麻木
、

跌打损伤
、

还用于偏头痛及神

经性头痛
。

该属的雪山林 ( P
.

lc , in a lis ) 在国内更被广泛地被应用 ; 但因 日本产该植物已报道了详尽的

化学工作 〔’〕。

我们选用金丝矮陀陀干粉的乙醇提取物 (P A ex o 来进行生物活性筛选 (表 2) 表明具有

较好抑制大鼠内牛磺胆酸和盐酸诱导引起胃酸的生物活性 ; 且具有一定抗溃疡及抗癌活性 (表 3)
。

表 2 P A ex t 对小里 P 3 88 白血病细胞株的抗癌活性
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2
.

p a e h y s a n击 a 型生物碱的化学研究

板凳果族植物的化学成分研究
,
日本学者菊池对 日本产顶生富贵草中的 P ac hy d an d ra 型生物碱及五

环三菇醉类化合物作了极为详尽的结构研究 川
,

除此之外
,

对喜马拉雅清香桂 ( 5
.

sa l ig u a ) 等化学成

分研究有零星报道
。

我们在对植物粗提物生物活性筛选的基础上
,

对清香桂
、

金丝矮陀陀
、

大叶清香桂

( 5
.

v a g a ns st a p o 等植物进行了 P ac h y sa n d ra 型生物碱成分的研究
,

从清香桂植物中得到了清香桂碱 A
,

A l ,

B 和 D ( s a r e o ru e i n i n e s A
,

^ l ,

B a n d D ) ( 2 7
,

29
,

3 1
,

10 )等 c 4
, ’〕 ; 从金丝矮陀陀植物中得到了螺旋富贵

草碱 A ( l )
、

螺旋富贵草碱 B ( s p ir o p ac h y s i n e B ) ( 3 )
、

异螺旋富贵草碱 ( 15 0 一 s p i r o p ac h y s i n e ) ( 2 )
、

矮

陀陀碱 A
,

B ( p a x i ll a ri n e s A
,

B ) (2 3
,

2 4 )
、

矮陀 陀碱 C一 F ( a x il la ri n e s ) ( 16一 19 )
、

矮陀 陀胺碱 A
,

B (p a e h y a x im in e s A
,

B ) ( 12
,

13 )
、

矮陀陀贰 ^
、

B ( p a e h y a x i o s id e s ^
,

B ) ( 1 1
,

14 )
、

富贵草胺碱 ^
,

B
,

H
,

I 和 G (p a c h y s a m i n e s A
,

B
,

H
,

1 a n d G )(9
,

4一7 )
、

表 一富贵草胺碱 A
,

B ( e p i一p ac h y s a m in e s A
,

B ) (
26

,
s )

、

矮陀陀酞碱 A ( ax i ll a 五d i n e A ) ( 20 )
、

矮陀陀醋碱 ^ ( p ac h y s a n a x
汕i n e A ) ( 15 )等 (卜

, ’〕 。

从大叶清香桂植物 中得到 了大叶清香桂碱 A一C ( va gan ine s A一 C )( 32
,

21
,

22 )
、

矮陀陀胺碱 A

( 12 )
、

矮陀陀碱 F ( 19)
、

富贵草碱 A ( 2 5) 〔’2 〕
。

其 中大部分为我们发表的新天然产物
。

与国外学者的

工作比较
,

有这样一些特点
:

( 1)异螺旋富贵草碱(2 )是螺旋富贵草碱 A ( l) 的 3 位差向异构体
,

被 C D 谱明确证实
,

加上螺旋富贵

草碱 B (3 )是仅有的 3 个田体 A 环上具招环的天然产物
。

(2 )矮陀陀碱 A一F( 23
,

24
,

16一19 )是氧化程度较高的一组新化合物
,

除具有 4刀一 0 A c( O H )之

外
,

还分别在 16
,

12
,

2 位上具有含氧取代基
。

(3 )矮陀陀酞碱 A ( 20 )
,

大叶清香桂碱 B
,

C (21
,

22 )则是一组 2( 3 )位上具有双键
,

而且酞胺取代基

接在烯键上的一组新天然产物
。

(4 )清香桂碱 A
,

A , ,

B ( 27
,

29
,

3 1 )则是一组田体母核的 D 环上具有 1 个或 2 个双键的一组新天然

产化合物
。

(5 )矮陀陀碱 A
,

B( 23
,

24 )富贵草碱 A ( 25 )等则是一组这样的新天然物
:
因 3二

、

4口的大基团取代

基的存在
,

而且均处于直立键的位置上
,

使山体的 A 环发生构象异构现象
,

使光谱性质呈现出与典型 幽

体有较大差异
。

(6 )矮陀陀贰 A
,

B ( H
,

14 )是己报道的 P ac h ysa n d ra 型生物碱化合物中仅有的两个配糖体
。

3
.

P a e hy s a n d r a 型生物碱的活性筛选

从板凳果族( P ac h y sa n d re ae )植物得到的天然产物中
,

按上述化学结构特点
,

选择了富贵草胺碱 A (

p a e h y s a m i n e G
, 7 )

,

异螺旋富碱( 1 5 0 一 s p i r o p a e h y s i n e , 2 )
,

螺旋富贵草碱 A ( s p i
r o p a e h y s in e , l )

,

矮陀陀

贰 A ( p a e h y a x i o s i d e A
,

1 1 )
,

矮陀陀胺碱 ^ ( P a c h y a x im i n e A
,

12 )
,

矮陀陀碱 C ( A 石 ll a ri n e C
,

17)
,

矮

陀陀碱 A ( P a x i ll a 五n e A
,

23 )
,

清香桂碱 ^
,

^ , ,

D ( S a rc o ru e ini n e s A
,

^ 1 ,
D )

,

( 29
、

2 7
、

10 )
,

矮陀

陀酞碱 A ( A xi Ua ri di ne A
,

20 )等化合物
,

出日本山之内制药株式会社 中央研究所进行了 H K 一A T P.

A R 一a s e ,
C o ll

,
v l ee x ,

I n o fl a m
,

A n t i一B a e te ri a l
,

^ n ti 一 t u m o r ,
R T 一a s e 等 1 5 种药理活性筛选

。

药理活性筛选结果表明: P ac h y sa n d ra 型生物碱已进行药理筛选化合物
,

对大多数药理活性模型显阴

性反应
。

但一般都显示对 P 388 和 L 12 10 细胞株的细胞毒作用
,

即抗白血病细胞株活性作用
:

体外活性

半数有效量的范围是 IC 50 = 0. 0 6一 7. 69 雌 / m g 。

其 中化合物 20 的活性最好
,

半数有效量最小只有 0 .0 6

料g / m g 。

而个别化合物如矮陀陀碱 A ( 23 )
,

则不显示明显的抗 P 3 88 和 L 12 10 的活性
,

可能是由于该

化合物的 A 环构象较为特殊所致
。

这类化合物的构象变化对抗癌活性的影响
,

我们正在进一步研究
。

矮

陀陀酞胺碱 A (20 )是结构较为特殊的化合物
,

对 ca n di d a 酸蛋白酶( ca n di d a ac 记 Pr o te as e )有阻抗作用
,

0
.

sm g / m L 样品浓度就可抑制 67 % 的该蛋白酶
,
而有趣的是清香桂碱 D ( 10 )

,

矮陀陀胺碱 A ( 12 )等这

些在 3一位上具含氧取代基的化合物
,

在因盐酸十牛磺胆酸诱导引起大鼠的胃病试验(G as t rii )或压力引起
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大鼠的溃疡试验(U lc er )
,

均显示较强的生理活性
。

但从抗溃疡活性强度看
,

清香桂碱 D ( 10) 的活性似乎不

足以说明清香桂治疗胃溃疡的功效及乙醉提取物的活性
,

如果不是乙醇提取物中各类化合物的协同作用

而产生较强的抗溃疡活性
,

就有可能有效成分不是 P ac h y sa n d ra 型生物碱
,

而 目前我们尚未分离得到
。

这一点吸引我们进行其它这类化合物的生物活性筛选
,

以及从非生物碱部分发现有效成分的研究
。

我们还有选择地做了一些这类化合物的杀虫活性
、

口一受体阻遏活性等一些生物活性筛选
,

显示出一

定的生物活性及应用前景
。

致谢 本文报道的药理活性筛选结果均由日本山之内制药株式会社中央研究所测定
。
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