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摘要 本文综述 了 年以 来海参烷型海参皂普研究的新进展
,

列举 了从 种海参中鉴定的 种新化

合物的结构并分析了其结构特点
,

简要介绍 了相应药理活性研究结果
。
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海参为棘皮 动物 门 海参纲

动物的总称
,

可分为 个 目 循手 目
、

枝手 目
、

指手 目
、

平 足 目
、

芋参 目

和无足 目
。

海参种类很多
,

全世界有 多种
,

我国有 多种川
。

海参皂

昔是海参的主要次生代谢产物
,

也是其进行化学防

御的物质基础
。

海参皂营是一类三菇皂昔
,

三菇皂

昔在高等植物中很常见
,

但在动物体内却非常少见
,

已知的动物主要有海参和少部分海绵川
。

世纪

年代中期
,

和 就分别从阿 氏

辐肛参和荡皮海参的体壁中分离到海参皂昔
,

并命

名为 海参毒素
’〕。

随着色谱和波谱技术

的迅速发展
,

目前已对 余种海参 主要为循手 目

和枝手 目 进行 了化学研究
,

分离鉴定了 余种

海参皂昔阶
“ 〕。

由于相继发现海参皂昔具有抗肿

瘤
、

抗真菌
、

抗病毒
、

细胞毒
、

免疫调节
、

溶血等多种

生物活性
,

引起了药学
、

生物学和化学研究者的广泛

关注
。

近年来
,

对海参皂昔的化学和药理学研究 日

趋活跃
,

获得大量新化合物
,

绝大部分属于海参烷型
。

虽然已有作者相继对海参化学成

分的研究概况作了综述
一 ,

但多不系统
,

既使最近

的综述也很少涉及 以 年以后发现的新 皂昔
。

本

文复习并详细综述了 以 年以来从 种海参中鉴

定的 种新的海参烷型海参皂昔
,

并简要介绍了相

应药理活性研究结果
,

供研究者借鉴
。

海参烷型皂昔的结构和特点

海参皂昔由昔元和寡糖基两部分组成
,

昔元均

为羊毛幽烷的衍生物
,

通常含有 个角甲基
,

位

上连接有侧链 绝大部分属于海参烷型
,

即含有

内醋结构
,

偶有 内醋环或无内醋环结

构者
,

称为非海参烷型 型
。

年以来
,

国内外研究者已至 少从 种海

参中分离并鉴定了 种新的海参烷型海参皂昔
,

它

们的结构
、

来源和药理活性见表 和图
、

图
、

图
。

除前述的基本特征外
,

这些海参皂昔的结构一般还

具有如下特点 ①昔元母核一般只有一个双键
,

位

于 位 母核 或 位 母核
,

唯一的例

外是化合物
,

具有
,

共扼双键 母核
〔’ 。

②引起母核结构变化的取代基主要存在于
、

和 位
,

包括轻基
、

乙酞氧基和碳基等不同

程度的氧化 单键连接的取代基其相对立体构型是

固 定 的
,

即
, , 。

③昔元 链结构变异

图 海参皂普昔元的母核
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较大
,

包括直链和环形
、

氧化
、

不饱和化等
,

见图
。

④

皂昔的寡糖基均连接在普元的
一

上
,

由 一 个

单糖组成
,

以 个的情况居多
。

常见糖的种类为木糖
一 ,

勒
、

奎诺糖
一 , 、

葡萄糖
一 , 、

甲基葡萄糖
一 一 一 一 ,

和甲基木糖
一 一 一 · ,

勒
,

所

有糖基的昔键构型均为
。

⑤寡糖基具有相似的连

接方式
。

起始糖基基本都为木糖 仅化合物 例

外 ‘ 】 ,

末端糖基一般为甲基葡萄糖或甲基木糖
。

支

链糖基一般从昔元起第 或第 个糖基作为分支点
,

支链由 一 个单糖组成
。

除少数例外
,

每一位置上

糖基的昔化位置基本固定
,

即 主链为昔元
一 一 ,味一

一 ,

支链第 个单糖连接于分支点单糖的 或

位
,

支链第 糖连接于支链第 糖的 位
。

⑥寡糖基

大多数含有硫酸基取代
,

取代数目 一 个不等
,

一般

位于木糖的 位
、

葡萄糖的 位和甲基葡萄糖的

位
,

仅化合物 例外图
。

海参烷型皂昔的生理和药理活性

与植物中的三菇皂昔相似
,

海参皂昔一般也具

有溶血作用
。

上述列举的 个皂昔大多具有溶 血

作用
,

据研究
,

溶血作用主要取决于昔元的结构
,

而

糖链部分与作用的强弱有关
,

一般溶血性随着糖数

目的增加而相应增强
。

据认为
,

海参皂昔能与细胞

生物膜上街醇分子结合形成复合物
,

在膜上形成单

一离子通道和大的水孔
,

导致生物膜溶解
。

这是海

参皂昔产生溶血作用的原因
,

也可能部分解释其它

的生物活性
,

如抗菌
、

抗肿瘤
、

抗病毒等
’ 〕在 个

新皂昔中
,

进行过活性研究的化合物大多具有这些

活性 见表
。

表 以 年以来新发现的海参烷型皂昔

编号 命名
昔元

母核 侧链 , 寡糖基 药理活性 来源 ’ 参考文献

抗真菌

抗真菌

川
︵﹄一喊︸〕

未命名

吕

一

罗溉
一

吸

未命名

日

,

邵

抗病毒

受体阻断

】

功

巧

抗肿瘤
、

抗真菌

抗肿瘤
、

抗真菌

抗真菌

抗真菌

】

】

受体阻断

场

抗肿瘤
、

抗真菌

傲习沟刃沟刃刃晰
二二二二二二

弘弘弘斜弘斜肠



”朋 上旧 毗一 加

编号 命名
背元

母核 侧链
寡糖基 药理活性 来源 ’ 参考文献

, 抗肿瘤
、

抗真菌

一二 抗肿瘤

一二 。 抗肿瘤

二 抗肿瘤

之 、 抗肿瘤

二。 抗肿瘤

二记 。 抗肿瘤

脱硫 一二 抗肿瘤

二 抗肿瘤

二 灿 抗肿瘤

代 一

。 杭病毒

。 抗肿瘤
、

抗真菌

二 抗肿瘤
、

抗真菌

引 未命名 抗肿瘤
、

抗真菌

脱硫 一 、 抗肿瘤
一

抗肿瘤
、

抗真菌

科 抗肿瘤
、

抗真菌

‘
、

抗肿瘤
、

抗真菌

即 一

记 一

罗 一

一

碱
一

叱 一 一

一

, 歇 、 一

一

一

璐 一朋 一

未命名 一

一

丽 一

‘ 来源 , 仙 那如乎 】 ,

洲移铭刀 阮口 ,

肠止碗人 口砚叩
,

交人印 ‘
,

腼
“

, , 如娜“‘‘,

几‘伪目。

。
, “ 。“ 众。

,

凡几 扮‘岁
,

乃巴妇阮口肠动二
目勿介记巴。

,

价砌妇血砌 胡倪‘口 如
,

叫川肠“交师。 二 “交触, 。

。“‘
,

衬以。认。 杭
,

。让滋口 , 月司树 加 配滋脱咫“ ,

阮 “ 未定种
,

材 川‘

、、 ‘翻她代已山川
,

月乞

如
, 山拓 仓六那。 君 ‘人

,

加左配止 , ,

场沼。功 业刚叩正肠
,

出众人叩。 招限乡时。

抗肿瘤作用 许多海参皂昔对肿瘤细胞具有

抑制或杀灭作用 细胞毒
。

对早期发现的海参皂

昔如 的深入研究认为
,

它可以抑制肿瘤细

胞 和 的合成
,

引起细胞有丝分裂异常
,

导

致细胞死亡七” 亦有研究表明
,

海参皂昔通过阻碍

细胞壁的生物合成
,

改变细胞壁代谢进程
,

从而引起

其进行性坏死
,

导致肿瘤细胞死亡工’‘“。

对于本文综述的具有肿瘤细胞毒性的海参皂

昔
,

大多尚未报道抗肿瘤作用机制
,

只有对不同肿瘤

细胞株细胞毒性的筛选结果
。

但据 了解
,

多种海参

皂昔的抗肿瘤药理研究正在持续深人开展中
,

未作

报道的原因主要涉及知识产权问题
。

如分离 自我国
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一种海参的 已被认为是一种极具开

发前景的新生血管抑制剂类抗癌先导化合物
。

表

和表 列出公开报道的部分皂昔对不同肿瘤细胞株

的细胞毒性
。

值
,

仅供参考
。

表 部分海参皂昔抑制多种肿摘细胞株生长的
。
值 此 【欢 , ”

皂昔
肿瘤细胞株

一

名
一 一 一 一

一 毛
一

一

一

,‘八,

,妇,‘

,户一︸﹄,‘,已,‘,‘勺‘,、凡飞傀、、︶

表 部分海参皂普抑制多种肿瘤细胞株生长

的
, 。
值 林岁 ”· , , , , , , , , , ,

皂昔
肿瘤细胞株

一 ‘

一 玛 一

一 一 一 一

一 一 一 一

一 一 一 一

‘,︸,声

⋯
曰

一一一

血 。
,

和 的 , 值分别

为
、 、 、 、

对 和 林 ”
、

海参皂昔的抗菌作用可能与它们能和菌膜的胆

幽醇形成复合物有关
。

分析 了其构效关

系
,

指出昔元 位的酮碳基被还原和 位内

醋环打开都会丧失或降低抗菌活性
,

而且水解得到

的次级昔 糖链部分不同 其抗菌谱发生 了变化
,

认

为糖基是海参皂昔进入菌体的基础
,

与其抗菌能力

关系密切
。

其它生物 活性 发现皂昔 和 具有

较强的 受体阻断作用
,

值分别为 林

和 林 受体阻断是一种治疗 的新

策略
,

已在临床试验中取得了一定的疗效 〔’
·

“ 、

此

外
,

尚发现皂昔 和 在小于 卜岁 浓度时即

能有效抑制
一

疙疹病毒 〔” 〕。

杭菌活性 根据 对海参皂昔的系统

研究表明
,

抗菌作用特别是抑制真菌活性是海参皂

昔的通性 ’〕。

作者在对海参皂昔的研究中采用 了

一种植物真菌稻瘟霉
一

菌株

进行活性追踪分离
,

发现所获得的海参皂昔基本都

具有抑制稻瘟霉生长或诱导菌丝变形作用
,

个新

化合物
、 、 、 一 、

和 对稻瘟霉的

值 最小抑制浓度或最小菌丝变形浓度 分别为
、 、 、 、 、 、

和 林 〔”
·

, ,
· ·

, 〕。

另

有报道皂昔 的 值为 卜岁 〕。

皂

昔
、

和 对真菌 护 均

有显著抑制作用
,

其中后两者的 。值分别为
林 和 林 ’。

·

’‘ 。

等对皂昔 进行

了系统筛选
,

发现它对 种真菌 。
,

,

厂 厂
,

呷
。 配记

沂
〕

。。
,

和 助。

均有抑制作用
, 。

值分别为
、 、

结语

海参皂昔特别是海参烷型皂昔具有重要的生理

作用和多样的药理活性
,

作为海洋药物领域一个热

点方向
,

其热度经久不衰 对其深入的研究将是一项

非常有意义的工作
,

有助于探索生物间相互作用的

机制及为进一步开发皂昔类新药提供坚实的基础
。

值得一提的是
,

第二军医大学药学院海洋药物研究

中心在该领域开展 了系统深入 的研究
,

本文综述的

种新化合物中
,

约半数为该中心发现
,

研究成果

完全可以与国外同道相媲美
。

目前
,

在国家重点课

题的资助下
,

正在将海参皂昔向创新抗癌药物转化
〕

参考文献

、 、

和 林群 川

的筛选显示
,

它对 种真菌
, ,

。

巫军等对皂昔
飞,

,一,、砒
,

舰吵
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一
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