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　 　 ［摘要］ 　南蛇藤属卫矛科南蛇藤属植物 ，全国均有分布 ，但以长江以南地区多见 。其主要的化学成分包括萜类化合物 、

脂类化合物 、苷类化合物及黄酮类化合物 ，其药理作用广泛 ；主要的药理作用包括抗肿瘤 、抗炎 、免疫调节 、抗菌 、抗氧化 、抗纤

维化及抗生育作用等 。笔者主要综述了近几年南蛇藤活性成分的分离 ，以及在上述药理作用方面的研究进展 ，以期为南蛇藤

的研究与开发提供借鉴与思考 。
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Progress on active compositions and pharmacological effects of Celastrus
orbiculatus
BIAN Jun （No ．４１１ Hospital of PLA ，Shanghai ２０００８１ ，China）

［Abstract］ 　 Celastrus orbiculatus Thunb ．（Celastraceae） was widely distributed in China and more in the south area of
the Yangtze River ．Research showed the main chemical components including terpenoids ，lipids ，glycosides and flavonoids ．Its
pharmacological effects were extensive ，which were including antitumor ，anti唱inflammatory ，immunomodulatory ，anti唱fibrosis
and anti唱fertility etc ．The separation of active compositions and advances in the pharmacological effects were reviewed in recent
years ，which would be helpful in providing reference and thinking for the research and development of Celastrus orbiculatus ．
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　 　南蛇藤（Celastrus orbiculatus Thunb ．）系卫矛

科南蛇藤属植物 ，南蛇藤属植物全世界有 ５０ 种 ，我

国 ３０种 。我国南蛇藤属植物分布广泛 ，除新疆和青

海地区未见分布记录外 ，全国均有分布 ，以长江以南

地区多见 。

据最近调查［１］
，我国仅黔南地区就分布有 １１种

之多 。南蛇藤的藤茎 、根 、果实及叶均可入药 ，有祛

风除湿 、活血解毒及消肿抗炎之功效 。民间常用来

治疗筋骨疼痛 、四肢麻木 、风湿性关节炎 、腰腿痛 、闭

经 、小儿惊风 、痧症 、痢疾 、跌打损伤等病症 。

现代医药研究证实 ，南蛇藤含有多种药理活性

成分 ，如研究较多的萜类 、脂肪类以及苷类化合物

等 。这些化合物具有广泛的药理作用 ，如抗肿瘤 、抗

炎 、昆虫拒食 、抗微生物 、抗氧化以及抗纤维化和抗

生育作用等 。现就近年南蛇藤的主要药理活性成分

及其药理作用的研究概况做一综述 。

1 　南蛇藤主要化学成分及活性物质

1 ．1 　萜类化合物 　倍半萜化合物是从南蛇藤中分

离提取较多的一类化合物 ，主要存在于南蛇藤的根

皮 、叶和种子中 。这类化合物的主要结构类型为二

氢沉香呋喃 ，由于其母核上可形成不同的取代基 ，包

括羟基 、乙酰氧基 、苯甲酰氧基 、呋喃酰氧基 、肉桂酰

氧基 、异丙酰氧基 、异丁酰氧基和异戊酰氧基等 ，常

连在二氢沉香呋喃倍半萜骨架上 ，可形成不同类型

的二氢呋喃倍半萜［２］
。王明安等［３］从南蛇藤种油中

分离出昆虫拒食的倍半萜多酯 ，经 NMR 、X 线衍射
鉴定有 １α ，６β唱二乙酰氧基唱９β唱苯甲酰氧基唱β唱二氢沉

香呋喃 、１α ，６β唱二乙酰氧基唱９β唱肉桂酰氧基唱β唱二氢沉

香呋喃 、１α唱乙酰氧基唱６β ，９β唱二苯甲酰氧基唱β唱二氢沉

香呋喃 、１α ，２α唱二乙酰氧基唱９β唱肉桂酰氧基唱β唱二氢

沉香呋喃 、１α唱羟基唱２α唱乙酰氧基唱９β唱肉桂酰氧基唱β唱

二氢沉香呋喃和 １α唱乙酰氧基唱２α唱羟基唱９β唱肉桂酰氧

基唱β唱二氢沉香呋喃等 ６ 种二氢沉香呋喃化合物 。

这类倍半萜多酯具有杀虫 、昆虫拒食 、抗肿瘤等多种

生物活性 。

　 　三萜类化合物主要存在于南蛇藤的根皮中［４］
。
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从南蛇藤根的石油醚提取物中分离鉴定了扁蒴藤素

（pristimerin） 。从南蛇藤根的甲醇提取物中分离并
鉴定出 orbiculin H 、I 、A 、D 、E 、F ，以及南蛇藤素

（celastrine ） 、南蛇藤醇 （celastrol ） 、雷公藤红素
（tripterine）和 celaphanol A 。张磊等［５］利用硅胶和

凝胶色谱 Sephadex LH唱２０柱层析技术从宽叶短梗
南蛇藤中分离得到了 ９ 个三萜类化合物 ，经核磁共

振 、质谱等检测方法鉴定为 β唱香树脂醇 、齐墩果酸 、

１２唱齐墩果烯唱３唱酮 、１２唱齐墩果烯唱３β ，１１β唱二醇 、羽扇

豆醇 、２０（２９）唱羽扇豆烯唱３唱酮 、２０（３０）唱羽扇豆烯唱３β ，

２９唱二醇 、２９唱羟基唱２０（３０）唱羽扇豆烯唱３唱酮 、羽扇豆醇

棕榈酸酯 。李建娟等［６］则采用硅胶 、Sephadex LH唱
２０和 ODS 柱色谱方法 ，从南蛇藤茎中分离得到一

个新的三萜类化合物 ３β唱hydroxy唱２唱oxoolean唱１２唱
ene唱２２ ，２９唱lactone 。 张立等［７］于 ２０１３ 年首次从南

蛇藤的根部分离得到木栓烷酮和 ２８唱羟基木栓烷

酮 。张颖等［８］通过超声提取工艺联用毛细管电泳技

术测定 ２种三萜类化合物齐墩果酸（OA ）和熊果酸

（UA）在南蛇藤不同部位中的分布 ，结果显示齐墩

果酸在茎中分布最高 ，熊果酸在根中分布最高 。这

类化合物所表现出的药理活性 ，主要有抗炎 、抗肿

瘤 、免疫调节 、抗氧化及雄性抗生育作用等 。

　 　二萜类成分在南蛇藤中含量相对较少 ，且不易

分离 。冯卫生等［２］于 ２００２ 年首次从南蛇藤茎中分

离得到新化合物 deoxynimbidiol ，证明是一个特殊
的 １７碳二萜 ，其外消旋体及系列衍生物已用合成法

得到 ，实验表明其衍生物具有较强的抗肿瘤活性 。

２００６年 ，又从南蛇藤茎中提取到一个新化合物 cela唱
hypodiol ，经鉴定也是一个 １７ 碳二萜 ，该化合物也

表现出对人类肿瘤细胞有抑制作用 。

1 ．2 　脂肪类化合物 　 从南蛇藤根的石油醚提取物

中分离鉴定了 β唱谷甾醇 、β唱香树脂醇 、β唱香树脂醇棕

榈酸酯 、正十三醇乙酸酯［９］
。陈青等［１０］采用乙醇提

取 、乙酸乙酯萃取的方法 ，首次从穗花南蛇藤（贵州

产）中分离并鉴定出 ５ 种化合物 ，即 β唱谷甾醇 、β唱香

树酯醇 、β唱香树酯醇乙酸酯 、３０唱hydroxylup唱２０唱（２９）唱
en唱３唱one 和 ３唱oxolup唱２０唱（２９）唱en唱３０唱al 。 南蛇藤脂
类活性成分 ，大多表现有抗炎 、驱虫 、抗癌等作用 。

1 ．3 　苷类化合物 　在南蛇藤茎的乙酸乙酯提取物

中分离并鉴定出表儿茶素 、表阿夫儿茶精和苯甲酰

基葡萄糖表儿茶素［４］
。 张扬等［１１］从南蛇藤根茎

（９５％ 乙醇浸膏的正丁醇部分）分离并经 MS 和
NMR分析鉴定了 ８ 个苷类化合物 ，即 ３唱羟甲基呋

喃葡萄糖苷 、大黄素唱葡萄糖苷 、３ ，４ ，５唱三甲氧基苯

酚葡萄糖苷 、丁香酸葡萄糖苷 、鼠李糖基唱β唱D唱葡萄

糖苷 、pumilaside A 、３ ，４唱二甲氧基苯酚唱β唱D唱葡萄糖
苷和 ３ ，４ ，５唱三甲氧基苯酚唱β唱D唱葡萄糖苷 。如同多

数卫矛科藤属植物一样 ，南蛇藤苷类化合物主要表

现有抗菌 、镇痛和镇静的药理作用 。

1 ．4 　黄酮类化合物 　余晓霞等［１２］在研究南蛇藤叶

降血糖有效部位的化学成分时 ，通过柱色谱和薄层

色谱分离纯化化合物 ，用 IR 、MS 、NMR等波谱技术
鉴定结构 ，结果分离并鉴定了 ７ 个化合物 ，分别为 ：

山柰酚 、槲皮素 、山柰酚唱７唱O唱α唱L唱鼠李糖苷 、山柰酚唱

３ ，７唱二唱O唱α唱L唱鼠李糖苷 、槲皮素唱３唱O唱β唱D唱葡萄糖
苷 、杨梅苷和山柰酚唱３唱O唱芸香糖苷 ，且后 ３ 个化合

物为首次从该植物中分离得到 。

2 　南蛇藤主要药理作用

2 ．1 　抗肿瘤作用 　从南蛇藤中提取的多种有效成

分多为二萜类和三萜类化合物及生物碱类 ，均有较

好的抗肿瘤活性 ，对多种肿瘤细胞株的生长 、增殖有

抑制作用 ，对一些癌基因 、抑癌基因蛋白的表达也有

影响 。南蛇藤抗肿瘤的主要作用方式 ，包括抑制肿

瘤细胞增殖 、诱导肿瘤细胞凋亡 、抑制肿瘤血管生成

以及逆转肿瘤多药耐药等［１３］
。

　 　毛建山等［１４］采用 MTT 和流式细胞仪分析等
方法 ，探讨了粉背南蛇藤中新的三萜齐敦果二醇对

人结肠癌细胞系 RKO 细胞的体外增殖具有抑制作
用和诱导凋亡作用 。结果证明 ，南蛇藤三萜齐敦果

化合物对 RKO细胞生长的抑制作用呈剂量依赖性
和时间依赖性 。作用 ４８ h后 ，肿瘤细胞出现明显凋

亡 。在１０ ～ ２０ μg／ml 浓度范围内 ，有明显量唱效作

用关系 ，肿瘤细胞 G０唱G１期 、G２唱M 期的细胞明显减
少 ，而 S期细胞无变化 。结果认为 ，南蛇藤三萜齐敦

果二醇能抑制人结肠癌细胞系 RKO 细胞的增殖 ，

并诱导其凋亡 。张舰等［１５］利用小鼠 S１８０ 肉瘤和
Heps肝癌模型 ，经血清超氧化物歧化酶（SOD）活性
和丙二醛（MDA）含量测定 ，观察了南蛇藤醋酸乙酯

提取物 、正丁醇提取物的抗肿瘤作用 。结果 ，南蛇藤

醋酸乙酯 、正丁醇提取物在 ２０ mg／ml 浓度时即可
明显抑制 S１８０和 Heps肿瘤生长 。

　 　不同浓度的南蛇藤乙酸乙酯提取物作用于人胃

癌细胞株 SCG唱７９０１ 、人肝癌细胞株 SMMC唱７７２１ 、
宫颈癌细胞株 Hela细胞 ２４ h 后 ，对以上细胞株的

增殖有不同的抑制作用 。当浓度为 １００ μg／ml 时 ，

抑制率大于 ５０％
［１６］

。此外 ，乙酸乙酯提取物还能抑

制黑色素瘤 B１６BL６细胞增殖 ，诱导其凋亡 ，呈剂量

依赖性 ，且与药物作用时间呈正相关 。 浓度为

３２０ μg／ml时 ，最大抑制率为 ４２ ．３１％
［１７］

。上述研究
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还显示 ，南蛇藤正丁醇提取物也具有一定的抗肿瘤

活性 ，但其活性低于南蛇藤乙酸乙酯提取物 。

　 　 张华等［１８］观察南蛇藤提取物对人肝癌 HC唱
CLM６细胞增殖和迁移能力的影响 ，并检测南蛇藤

提取物对 HCCLM６细胞及其培养上清液中血管内

皮生长因子唱C （VEGF唱C）蛋白表达的影响 ，结果显

示 ，南蛇藤提取物 １６０ μg／ml作用 ２４ 、４８ h 时对细
胞增殖显著抑制 ，穿膜细胞数较阴性对照组明显减

少 ；南蛇藤提取物组各浓度和阳性对照组 VEGF唱C
蛋白水平均低于阴性对照组 ，表明南蛇藤提取物能

抑制 HCCLM６ 细胞的增殖 、迁移及下调 VEGF唱C
蛋白的表达水平 ，这可能是其抑制肝癌转移的部分

机制 。张馨等［１９］通过建立裸鼠原位人荧光蛋白肝

癌移植瘤模型 ，从整体动物水平探讨南蛇藤乙酸乙

酯提取物对人肝癌生长抑制作用的相关机制 ，结果

表明该提取物可抑制肿瘤的生长及人肝癌细胞中

VEGF唱C的表达 ，提示南蛇藤可能通过抑制人肝癌

细胞中 VEGF唱C的表达来抗肝癌血管形成 ，从而抑

制肝癌细胞的生长和转移 。 赵洋等［２０］则通过观察

南蛇藤素和扁蒴藤素对 Fli１唱GFP 转基因荧光斑马
鱼节间血管生成的影响 ，从基因水平证实这两种化

合物对斑马鱼节间血管生成有显著的抑制作用 ，且

这种作用与给药浓度呈正相关 ，其中南蛇藤素与扁

蒴藤素比较 ，具有相近的新生血管抑制作用 。

2 ．2 　抗炎及免疫抑制作用 　 南蛇藤提取物能明显

抑制 ：二甲苯诱发的小鼠耳郭炎症 ，角叉菜胶诱发的

小鼠足踝关节肿胀 ，醋酸导致的小鼠腹腔毛细血管

通透性增加 ，以及大鼠棉球肉芽肿 ；并延长热板法致

痛的小鼠痛阈 ，减少醋酸致痛小鼠的扭体次数［２１］
。

杨蒙蒙等［２２］比较了南蛇藤不同提取物的抗炎作用 ，

证明南蛇藤甲醇提取物对小鼠或大鼠有相同的抑制

作用 ，而乙醇提取物则未能获得类似的结果 。

　 　以往的研究表明 ，南蛇藤素对机体体液免疫 、细

胞免疫及炎症反应均具有明显的抑制作用 。徐维敏

等［２３］证实 ，南蛇藤素在体外能降低 LPS 诱导的小
鼠腹腔巨噬细胞外和细胞内 IL唱１的活性 ，也能抑制

ConA 诱导的小鼠脾细胞产生的 IL唱２ 。并推测南蛇
藤素对 IL唱１ 和 IL唱２ 产生的抑制 ，有可能是南蛇藤

素治疗某些自身免疫性疾病的有效机制之一 。李孟

秋等［２４］研究了南蛇藤素对小鼠的免疫抑制作用及

其对细胞因子 IL唱６ mRNA 表达的影响 ，证实南蛇

藤素在一定程度上可抑制小鼠免疫功能 ，能抑制炎

症细胞 IL唱６基因的过度表达 。周鋆等［２５］观察南蛇

藤素对三硝基苯磺酸诱导的大鼠结肠炎具有显著的

保护作用 ，并推测抑制促炎细胞因子的产生有可能

是南蛇藤素的主要作用机制之一 。力弘等［２６］研究

了南蛇藤素对胶原性关节炎的作用 ，通过建立大鼠

足趾关节炎症反应模型 ，服用南蛇藤素 １５ 或

３０ mg／（kg · d） ，连续服用 ３ d ，利用酶联免疫吸附

法检测其血清抗胶原 Ⅱ型抗体以及 IL唱１和 IL唱２水
平的变化 。结果发现用药组足肿改善 ，抗胶原 Ⅱ 型

抗体 、IL唱１ 、IL唱２ 以及迟发型变态反应水平受到抑
制 ，认为南蛇藤素对胶原性关节炎有治疗作用 。张

罗修等［２７］利用南蛇藤素对小鼠脾细胞的体外试验

证明 ，０ ．１ ～ １ ．０ μg ／ml 可以抑制 ConA 、PHA 、

PWM 及 LPS 诱导的小鼠脾细胞增生反应 ，对淋巴

细胞增生有相似抑制作用 ，但对胸腺细胞的作用不

明显 。

2 ．3 　抗纤维化作用 　徐莉敏等［２８］观察南蛇藤素对

全反式维甲酸（ATRA）导致的白血病细胞与内皮细

胞黏附的影响 ，结果表明 ：南蛇藤素能抑制 ATRA
导致的白血病细胞与内皮细胞黏附 ，有可能用于维

甲酸综合征的治疗 。许晨等［２９］研究南蛇藤素对狼

疮小鼠肾小球硬化的防治作用 ，结果表明南蛇藤素

对狼疮小鼠模型的肾小球硬化具有保护作用 。其降

低鼠肾组织 Ⅲ型胶原和层黏素沉积可能是通过增加

小鼠局部基质金属蛋白酶而抑制转化因子 β１ mR唱
NA 的表达而实现的 。

2 ．4 　抑制血管生成作用 　黄熤伦等［３０］探讨了南蛇

藤素对血管生成的抑制作用 ，结果表明南蛇藤素可

明显抑制血管内皮细胞株（ECV ）的体外增殖 ，IC５０

为 １ ．３３ μg／ml ，可抑制 ECV 的迁移和小管形成 ，并

且呈明显的剂量依耐性 ；同时具有抑制鸡胚尿囊膜

血管生成和基质胶栓（Matrigel plug ）中的血管新生
的作用 。周幽心等［３１］认为南蛇藤素通过阻碍 DNA
合成及细胞毒作用抑制血管内皮细胞的体外增殖 。

南蛇藤素在体外可能通过内皮细胞黏附分子

ICAM唱１等的表达 ，从而抑制血管生成 。

2 ．5 　抗菌 、抗氧化作用 　南蛇藤提取物对金黄色葡

萄球菌 、绿脓杆菌 、大肠杆菌 ，以及福氏痢疾杆菌等

致病菌有显著的抑制作用 。为研究南蛇藤的体外抑

菌作用 ，并探讨提取南蛇藤有效成分的最佳工艺条

件 ，陶虚谷等［３２］分别用水煮法 、醇提法和超声波提

取法提取南蛇藤有效成分 ，用倍比稀释法测南蛇藤

对金黄色葡萄球菌的 MIC ，结果表明用 ６０％ ～ ８０％

乙醇 ，６０ ～ ８０ ℃ 提取 ３６ ～ ４８ h 所得的南蛇藤有效
成分对金黄色葡萄球菌的抑菌作用最好 。

　 　 由南蛇藤根中提取的南蛇藤鞣质对 Echo 流
感 、副流感病毒有明显抑制作用［３３］

。张舰等［１５］证实

南蛇藤醋酸乙酯 、正丁醇提取物在浓度为 ２０ mg ／ml
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时 ，除可抑制小鼠实体瘤的生长外 ，还可提高荷瘤鼠

血清 SOD 活性 ，降低 MDA 水平 ，从而表明南蛇藤

具有增强机体抗氧化的能力 。王鸿等［３４］对南蛇藤

素进行了大鼠心 、肝 、肾自发性丙二醛（MDA ）生成

的体外抗脂质过氧化作用的研究 。 体外试验表明 ，

对铁离子和维生素 C 诱导的大鼠心 、肝 、肾组织匀

浆 MDA 生成有明显抑制作用 ，说明它能有效清

除唱OH ，具有抗脂质过氧化作用 。

2 ．6 　抗生育作用 　有关南蛇藤抗生育作用的研究

报道甚少 ，国内学者袁玉英等［３５］首次报道了南蛇藤

素能抑制豚鼠体外精子的受精能力 。其研究结果证

明 ，南蛇藤素对豚鼠精子前向运动 （FM ） 、获能

（Cap） 、顶体反应 （AR）和穿透去透明带仓鼠卵

（SPA ）均有明显的抑制作用 ，其作用强度随剂量而

增加 ；对南蛇藤素的敏感性依次为精子 Cap ＞ FM ＞

SPA ＞ AR 。南蛇藤素对 AR 、FM 和 Cap 的抑制作
用比乙酸棉酚（GA）明显为强 。

2 ．7 　其他药理作用 　 南蛇藤果实具有镇静催眠作

用 ，南蛇藤中的倍半萜酯类对昆虫可产生使之拒食

的作用［３］
。陈星等［３６］研究发现 ，南蛇藤素可减少冠

状血管介入性治疗手术后狭窄的发生 ，即抑制血管

平滑肌细胞的过度增生 。这一机制被解释为南蛇藤

素可通过抑制细胞膜的 Ca２ ＋ 通道而拮抗由牛血清

诱发的血管平滑肌细胞内游离 Ca２ ＋ 浓度升高所致 。

丁香等［３７］研究发现 ，南蛇藤乙醇提取物具有促进大

鼠骨创伤愈合的作用 ，表现为增加血清钙 、磷含量和

碱性磷酸酶水平 ，提高骨创伤大鼠骨痂密度和抗

折力 。

3 　结语

　 　近年来对南蛇藤化学成分及药理作用的研究证

明 ，南蛇藤在抗肿瘤 、抗炎 、抗氧化 、抑制免疫反应等

方面有着广阔的研究与应用前景 。尤其在抗肿瘤及

抗炎方面 ，其作用更为显著 。在南蛇藤属植物的开

发利用上 ，由于其具有抗虫和昆虫拒食的生物活性 ，

其驱虫 、杀虫制剂已广泛应用于农业领域 ，并取得了

良好的社会效益和经济效益 。南蛇藤素为南蛇藤属

植物的主要化学成分 ，其药理作用十分广泛 ，人们希

望以此开发出具有多种治疗作用的新药 。虽然南蛇

藤素对许多疾病可产生很好的治疗效果 ，但同时也

表现出一定的毒副作用 ，以至于在临床应用中受到

一定程度限制 。因此 ，有必要对南蛇藤素进行高效

低毒的结构优化研究 ，使之尽早成为一种新的临床

治疗药物 。
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图 4 　 3％ 氮酮作用下氟尿嘧啶的透皮量（n＝ ４）

图 5 　不同表面电位的负极性驻极体和
3％ 氮酮作用下氟尿嘧啶的透皮量（n＝ ５）

3 　讨论

　 　保湿剂对于基质的黏性起着至关重要的作用 ，

若用量过少 ，膏体较硬 ，不易涂布 ，基质的黏性较小 ，

无法黏附在皮肤上 ；用量过大时 ，膏体过稀 ，基质不

易成型 ，所以保湿剂的用量要适当 。

　 　组成基质的物质成分复杂 ，理化性质千差万别 ，

所以试验中必须要考察各成分的加入顺序 ，否则会

影响基质的黏性和外观 。

　 　选用 L９ （３
４
）正交表时 ，因为因素排满 ，没有空

白列用于统计试验误差 ，所以必须通过重复实验来

统计实验误差 。本试验中我们每个组合方案重复了

３次 ，因此本试验最终需做 ２７次 ，得到 ２７组数据 。

　 　到目前为止 ，试验考察了驻极体凝胶贴剂的安

全性和电荷储存稳定性以及体外透皮情况 ，结果都

比较令人满意 ，但尚未考察驻极体凝胶贴剂的药动

学和药效学行为 ，这还有待进一步研究 。
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