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［摘要］　大戟 ＥｕｐｈｏｒｂｉａｐｅｋｉｎｅｎｓｉｓＲｕｐｒ为大戟科（Ｅｕｐｈｏｒｂｉａｃｅａｅ）大戟属 Ｅｕｐｈｏｒｂｉａ多年生草本植物，根入药，
别称京大戟，主要含萜、鞣质、酚酸、黄酮等。具有抗癌、泻下、抗炎等生物活性，同时兼具一些毒性。现代中医

临床常用于多种原因引起的水肿等症，是天然产物化学和临床科研工作者共同关注的重要药用植物之一。本文收集

并分析了从１９９６年首次对其研究至今的国内外书籍和文献，从化学成分和生物活性两个方面，对药用大戟的研究
进展进行了详细阐释。
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大戟科植物是双子叶植物中一个大科，包含

３００余个属８０００余种，国内的大戟科植物有６６个属
３６０多种，主要生长于长江以南地区［１］。《新华本草

纲要》收载的可作药用的大戟科植物有 ３６个属
１３４种，大部分产于华西地区及华南沿海［２］。京大

戟为植物大戟 ＥｕｐｈｏｒｂｉａｐｅｋｉｎｅｎｓｉｓＲｕｐｒ的干燥根，
系大戟科（Ｅｕｐｈｏｒｂｉａｃｅａｅ）大戟属 Ｅｕｐｈｏｒｂｉａ多年生草
本植物，收录于历版的 《中华人民共和国药典》，

作为我国传统中药，具有逐饮通便、通经泻水、消

肿散结的效用，现代中医临床常在方剂中用作君药，

治疗痰饮积聚、水肿胀满等症［１］。

大戟全草含乳汁，植物上部枝叶互生，叶片呈

现椭圆披针形，表面有白色短绒毛，长约３～８ｃｍ，
宽约６～１３ｍｍ，全缘，花期于４—５月，果期于６—
７月［３］。京大戟呈长形圆锥体，长约１５ｃｍ，直径约
４ｃｍ。表面具有皮孔状横向突起、纵纹及支根痕。
质地坚硬，表面呈现灰棕色且粗糙，断面为黄色或

白色，性寒，味微苦［４］。

本文将对从自京大戟初次系统研究以来至今，已

发现的化学成分亚型及骨架和二萜的波谱学特征进行

总结概括，并对其药理作用和生物活性进行综述。相

对于同类文献，对结构亚型进行进一步划分，并针对

结构复杂的二萜类化合物进行波谱规律的总结，为研究

者快速判断京大戟中二萜化合物类别提供依据。
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１　化学成分

大戟属化学成分的研究开始于十九世纪末。在

１９９６年，孔令义和闵知大［５］首次系统研究作为药用

的京大戟的化学成分，分离得到９个化合物。随着
研究深入，目前共发现８７个化合物，主要有萜、鞣
质、有机酸、黄酮等类成分。

１１萜类化合物
萜类包括单萜、倍半萜、二萜、三萜等。京大

戟的萜类化合物占目前已分离得到全部化合物总数

的６０％以上。

１１１二萜化合物及其波谱学特征　二萜类化合物
是含有２０个碳原子，由４个异戊二烯单位构成的化
合物类群［６］。它们生源上都是由焦磷酸香叶基香叶

酯（ＧＧＰＰ）衍生而来，大部分都含有环状结构［７］。迄

今为止，在京大戟中发现的二萜化合物主要包括卡

司烷（ｃａｓｂａｎｅ）型、千金二萜烷（ｌａｔｈｙｒａｎｅ）型、海松
烷（ｐｉｍａｒａｎｅ）型、松香烷（ａｂｉｅｔａｎｅ）型、西松烷
（ｃｅｍｂｒａｎｅ）型、对映阿替生烷（ｅｎｔａｔｉｓａｎｅ）型、对
映贝壳松烷（ｅｎｔｋａｕｒａｎｅ）型共７种亚型，３２个化合
物。京大戟中二萜化合物骨架见图１，化合物结构
见表１。

图１　京大戟中二萜化合物的基本骨架

表１　京大戟中的二萜化合物
编号 化合物名称 骨架类型 Ｒ１ Ｒ２ Ｒ３ Ｒ４ 发现年份 参考文献

１ 京大戟素（ｅｕｐｈｐｅｋｉｎｅｎｓｉｎ） Ⅳａ ＯＨ αＨ βＨ αＣＨ３ ２００２ ［８９］

２ ３，１２Ｏｄｉａｃｅｔｙｌ７Ｏｂｅｎｚｏｙｌ８ｍｅｔｈｏｘｙｉｎｇｏｌ Ⅲａ — — — — ２００２ ［８，１０］

３ ｉｎｇｏｌ１２ａｃｅｔａｔｅ Ⅲｂ ＣＯＣＨ３ — — — ２００２ ［８，１１］

４ ｉｎｇｏｌ Ⅲｂ Ｈ — — — ２００２ ［８，１１］

·０３１·



２０１９年１月　第２１卷　第１期 中国现代中药　ＭｏｄＣｈｉｎＭｅｄ Ｊａｎ２０１９　Ｖｏｌ２１　Ｎｏ１

续表１
编号 化合物名称 骨架类型 Ｒ１ Ｒ２ Ｒ３ Ｒ４ 发现年份 参考文献

５ ｐｅｋｉｎｅｎａｌ（５αｈｙｄｒｏｘｙ１βＨ，２αＨｃａｓｂａ３Ｚ，７Ｅ，
１１Ｅｔｒｉｅｎｅ１８ａｌ） Ⅳａ αＯＨ αＨ βＨ ＣＨ３ ２００８ ［１２１５］

６ 异大戟素（ｉｓｏｅｕｐｈｐｅｋｉｎｅｎｓｉｎ） Ⅳａ αＯＨ Ｈ Ｈ αＣＨ３ ２０１０ ［１６］

７ ｅｕｐｈｏｒｐｅｋｏｎｅＡ Ⅰｂ αＣＨ３ — — — ２０１０ ［３，１７］

８ ｅｕｐｈｏｒｐｅｋｏｎｅＢ Ⅰｂ βＣＨ３ — — — ２０１０ ［３，１７］

９ ｈｅｌｉｏｓｃｏｐｉｎｏｌｉｄｅ Ⅱａ Ｈ αＯＨ αＣＨ３ — ２０１０ ［３］

１０ ｈｅｌｉｏｓｃｏｐｉｎｏｌｉｄｅＢ Ⅱａ Ｈ βＯＨ αＣＨ３ — ２０１０ ［３］

１１ ｈｅｌｉｏｓｃｏｐｉｎｏｌｉｄｅＣ Ⅱａ ＝Ｏ αＯＨ ＣＨ３ — ２０１０ ［３］

１２ ｅｎｔ（５β，８α，９β，ｌ０α，ｌｌα，２α）１１ｈｙｄｒｏｘｙａｔｉｓ
１６ｅｎｅ３，１４ｄｉｏｎｅ Ⅵ — — — — ２０１０ ［３］

１３ ｅｕｐｈｏｒａｎｇＣ Ⅶ — — — — ２０１０ ［３］

１４ ｐｅｋｉｎｅｎｉｎＡ（１８ｈｙｄｒｏｘｙ１βＨ，２αＨｃａｓｂａ３Ｅ，７Ｅ，
１１Ｅｔｒｉｅｎ５ｏｎｅ） Ⅳｂ

ＣＨ２
ＯＨ

＝Ｏ — — ２０１１ ［１３，１８］

１５ ｐｅｋｉｎｅｎｉｎＢ（５αｍｅｔｈｏｘｙ１βＨ，２αＨｃａｓｂａ３Ｚ，７Ｅ，
１１Ｅｔｒｉｅｎ１８ｏｉｃａｃｉｄ） Ⅳｂ ＣＯＯＨ α

ＯＣＨ３
— — ２０１１ ［１８］

１６ ｐｅｋｉｎｅｎｉｎＣ（５αｈｙｄｒｏｘｙ１βＨ，２αＨｃａｓｂａ３Ｚ，７Ｅ，
１１Ｅｔｒｉｅｎ１８ａｌ） Ⅳｂ ＣＨＯ αＯＨ — — ２０１３ ［１３］

１７ ｐｅｋｉｎｅｎｉｎ Ｄ （１１α， １２βｅｐｏｘｙ５αｈｙｄｒｏｘｙ１βＨ，
２αＨｃａｓｂａ３Ｚ，７Ｅｄｉｅｎ１８ａｌ） Ⅳｃ ＣＨＯ αＯＨ — — ２０１３ ［１３］

１８ ｐｅｋｉｎｅｎｉｎ Ｅ （１１α， １２βｅｐｏｘｙ５αｈｙｄｒｏｘｙ１βＨ，
２αＨｃａｓｂａ３Ｚ，７Ｅｄｉｅｎ１８ｏｉｃａｃｉｄ） Ⅳｃ ＣＯＯＨ αＯＨ — — ２０１３ ［１３］

１９ ｐｅｋｉｎｅｎｉｎＦ（１βＨ，２αＨｃａｓｂａ３Ｅ，７Ｅ，１１Ｅｔｒｉｅｎ
１８ａｌ） Ⅳａ Ｈ αＨ βＨ αＣＨ３ ２０１３ ［１３］

２０ 月腺大戟素Ｂ（ｙｕｅｘｉａｎｄａｊｉｓｕＢ） Ⅳｂ ＣＯＯＨ Ｈ — — ２０１３ ［１３，１９］

２１ 月腺大戟素Ｃ（ｙｕｅｘｉａｎｄａｊｉｓｕＣ） Ⅰｃ βＯＨ Ｈ — — ２０１３ ［２０２１］

２２ ｈｅｌｉｏｓｃｏｐｉｎｏｌｉｄｅＥ Ⅱａ Ｈ ＝Ｏ αＣＨ３ — ２０１３ ［２０２１］

２３ （３β，１２α，１３α）３，１２ｄｉｈｙｄｒｏｘｙｐｉｍａｒａ７，
１５ｄｉｅｎ２ｏｎｅ Ⅰａ ＝Ｏ βＯＨ Ｈ αＯＨ ２０１３ ［１４，２２］

２４ （－）（１Ｓ）１５ｈｙｄｒｏｘｙ１８ｃａｒｂｏｘｙｃｅｍｂｒｅｎｅ Ⅴ — — — — ２０１３ ［２３］

２５ ｐｅｋｉｎｅｎｉｎＧ（１１α，１２βｅｐｏｘｙ１８ｈｙｄｒｏｘｙ１ｂＨ，２ａＨ
ｃａｓｂａ３Ｅａｎｄ７Ｅｄｉｅｎ５ｏｎｅ） Ⅳｃ

ＣＨ２
ＯＨ

＝Ｏ — — ２０１５ ［２４］

２６ 月腺大戟素Ａ（ｙｕｅｘｉａｎｄａｊｉｓｕＡ） Ⅳｂ ＣＯＯＨ αＯＨ — — ２０１５ ［２４２５］

２７ （５β，９β，１０α，１２α）２，１２ｄｉｈｙｄｒｏｘｙｐｉｍａｒａ１，７，
１５ｔｒｉｅｎ３ｏｎｅ Ⅰｃ Ｈ αＯＨ — — ２０１６ ［２１］

２８ （５β，９β，１０α）２Ｈｙｄｒｏｘｙｐｉｍａｒａ１，７，１５ｔｒｉｅｎ
３ｏｎｅ Ⅰｃ Ｈ Ｈ — — ２０１６ ［２１］

２９ （３β，１１α，１３α）３，１１ｄｉｈｙｄｒｏｘｙｐｉｍａｒａ７，
１５ｄｉｅｎｅ２，１２ｄｉｏｎｅ Ⅰａ ＝Ｏ βＯＨ αＯＨ ＝Ｏ ２０１６ ［２１］

３０ １７ｎｏｒ７αＨｙｄｒｏｘｙ１５ｏｘｏａｂｉｅｔａ８，１１，１３ｔｒｉｅｎｅ Ⅱｂ — — — — ２０１６ ［２１］

３１ （３β，１３α）３ｄｉｈｙｄｒｏｘｙｐｉｍａｒａ７，１５ｄｉｅｎｅ２，
１２ｄｉｏｎｅ Ⅰａ ＝Ｏ βＯＨ Ｈ ＝Ｏ ２０１６ ［２１］

３２ （１２α，１３α）１２ｈｙｄｒｏｘｙｐｉｍａｒａ７，１５ｄｉｅｎ３ｏｎｅ Ⅰａ Ｈ ＝Ｏ Ｈ αＯＨ ２０１６ ［２１］

　　注：“—”表示无取代基。
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　　目前在京大戟中发现的所有卡司烷型二萜中，
Ｋｏｎｇ等［８］发现的 Ｅｕｐｈｐｅｋｉｎｅｎｓｉｎ是唯一一个 ３，４
ｃｉｓ，７，８ｔｒａｎｓ，１１，１２ｔｒａｎｓ类型的卡司烷型二萜，
其余的卡司烷型二萜均为 ３，４ｔｒａｎｓ，７，８ｔｒａｎｓ，
１１，１２ｔｒａｎｓ类型。京大戟中主要的二萜化合物波谱
特征见表２。

１ＨＮＭＲ谱和１３ＣＮＭＲ谱作为主要识别二萜化
合物类型的工具，还需要有 ＣＤ谱、ＮＯＥ实验以及
Ｘ射线衍射实验的辅助才能进一步得到精确的化合
物构型和构象方面的信息。展开京大戟中二萜化合

物的深入研究，对于深入理解化合物在生物体内合

成分解的生源关系，对已发现化合物的来源理解和

波谱数据修正，以及活性化合物合成等后续研究也

具有指导性意义。

１１２单萜和倍半萜化合物　目前在京大戟中分离

鉴定得到的单萜或倍半萜化合物鲜有报道，李文

海［３］首先分离得到一个单萜化合物 ［４αｈｙｄｒｏｘｙ２
ｍｅｔｈｙｌ５α（１ｍｅｔｈｙｌｅｔｈｙｌ）２ｃｙｃｌｏｈｅｘｅｎ１ｏｎｅ，３３］
和一个倍半萜化合物 ［（Ｒ）ｄｅｈｙｄｔｏｖｏｍｉｆｏｌｉｏｌ，３４］。
李雪飞等［２６］对京大戟的挥发油成分运用气象色谱
质谱联用技术进行研究，两个倍半萜化合物为其主

要成分，分别为沉香螺旋醇（ａｇａｒｏｓｐｉｒｏｌ，３５）和四甲
基环癸二烯异丙醇（ｈｅｄｙｃａｒｙｏｌ，３６）。
１１３三萜化合物　根据目前对京大戟的文献报道，
已经发现的三萜化合物有二十种。其中甘遂甾

醇（ｔｉｒｕｃａｌｌｏｌ，３７）、β谷甾醇（βｓｉｔｏｓｔｅｒｏｌ，３８）和大戟
醇（ｅｕｐｈｏｌ，３９）这 ３种三萜化合物被多次分离得
到［３４，１４，１６，２７２８］，且其中的３７和３９互为同分异构体。
孔令义等［５］首次在京大戟中分离得到的三萜化合物为

羊毛甾醇（ｌａｎｏｓｔｅｒｏｌ，４０）和β谷甾醇（βｓｉｔｏｓｔｅｒｏｌ，３８）。

表２　京大戟中二萜化合物的波谱特征

类型 亚型 波谱特征

海松烷型 Ⅰａ 烯碳信号，
"Ｃ１１５１５０ 两组烯键信号

末端烯氢，
"Ｈ约５０左右，Ｊ＝１２，１０８，１７６Ｈｚ 三到四个羰基碳（

"Ｃ约２００左右）和羟基碳（"Ｃ约７５左右）

Ⅰｂ 四个甲基单峰，
"Ｈ约１０左右 两组烯键信号

羰基及羟基（常被取代的为Ｃ２，３，１２，１４） 羰基碳
"Ｃ２约２００左右，羟基碳"Ｃ５约７５左右

Ⅰｃ 三组烯键信号

羰基碳
"Ｃ３约２００左右

松香烷型 Ⅱａ 两组共轭烯碳信号，
"Ｃ１１５１５５，"Ｈ１４６３左右

酯羰基，
"Ｃ１６约１７５左右

三个甲基单峰，一个甲基双峰，
"Ｈ１０２０

Ⅱｂ 三取代苯环信号
"Ｃ１３０１５５，"Ｈ７５左右，Ｊ＝２０，８０Ｈｚ

羰基碳，
"Ｃ约１９８左右

羟基碳，
"Ｃ约６８左右

千金烷型 Ⅲａ 一组烯键信号，
"Ｈ５５７

羰基碳或羟基碳个数由取代基的变化而变化，
"Ｃ１４２０７

Ⅲｂ 六个甲基单峰，两个甲基双峰

Ｃ４，１５环氧结构，
"Ｃ７１７５左右

卡司烷型 Ⅳａ 烯碳信号，
"Ｃ１２０１６０ 三组烯键信号

烯键质子，
"Ｈ５０６０，Ｊ＝６０１１０Ｈｚ 醛基碳

"Ｃ１８约１９３左右

四个甲基单峰，
"Ｈ１０１７ 羟基碳

"Ｃ５约７０左右

Ⅳｂ ４个季碳信号，５个ＣＨ２，和４个ＣＨ３ 三组烯键信号

含氧取代基（常被取代的为Ｃ５，１８） Ｃ５，１８由于取代基不同产生不同的化学位移，取代基一般为

羧基，醛基，甲氧基或羟甲基

Ⅳｃ 两组烯键信号

Ｃ１１，１２环氧结构，
"Ｈ１１２７左右
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甘遂甾醇（ｔｉｒｕｃａｌｌｏｌ，３７）和大戟醇（ｅｕｐｈｏｌ，３９）首次
由梁侨丽等［１５］从京大戟的乙醇提取物中分离得到。

相关研究［２７２８］除了分离得到甘遂甾醇（３７）和大戟
醇（３９）以外，还分别分离得到了钝叶甾醇（ｏｂｔｕｓｉｆｏ
ｌｉｏｌ，４１）和 ２４亚甲基环阿尔廷醇（２４ｍｅｔｈｅｎｅｃｙ
ｃｂａｒｔｅｎｏｌ，４２）。李文海［３］分离得到了除大戟醇之外

的８个三萜化合物，分别是：大戟烷型三萜化合物
２５ｍｅｔｈｏｘｙｅｕｐｈａ８，２３ｄｉｅｎｅ３βｏｌ（４３）和２７ｈｙｄｒｏｘ
ｙ３ｏｘｏｌｕｐ１２ｅｎｅ（４４）、羊毛脂甾烷型三萜化合物
３β，２５ｄｉｈｙｄｒｏｘｙｌａｎｏｓｔａ８，２３ｄｉｅｎｅ（４５）、羽扇豆烷
型三萜化合物 ２８ｈｙｄｒｏｚｙｌｕｐ２０（２９）ｅｎ３ｏｎｅ（４６）、
对环阿屯烷型三萜化合物（２０Ｒ，２３Ｅ）２５ｍｅｔｈｏｘｙ
ｃｙｃｌｏａｒｔ２３ｅｎ３βｏｌ（４７）、两种环阿屯烷型三萜化合
物 （２４Ｒ）９，１９ｃｙｃｌｏａｒｔ２５ｅｎｅ３β，２４ｄｉｏｌ（４８）、
（２４Ｓ）９，１９ｃｙｃｌｏａｒｔ２５ｅｎｅ３β，２４ｄｉｏｌ（４９）、豆甾
４烯６β醇３酮（５０）。此外，还分离得到了 β胡萝
卜苷（βｄａｕｃｏｓｔｅｒｏｌ）［４］（５１）、豆甾醇 （ｓｔｉｇｍａｓｔｅｒ
ｏｌ）［２９］（５２）、地榆皂苷 Ｉ（ｚｉｙｕｇｌｙｃｏｓｉｄｅＩ）（５３）、３β
αＬ阿拉伯糖基１２，１９（２９）二烯乌苏酸２８βＤ葡
萄糖酯 ［３βαＬａｒａｂｉｎｏｐｙｒａｎｏｓｙｌｏｘｙｕｒｓ１２，１９（２９）
ｄｉｅｎ２８ｏｉｃａｃｉｄ２８βＤｇｌｕｃｏｐｙｒａｎｏｓｙｌｅｓｔｅｒ］［３０］（５４）、
ｎｅｏｍｏｔｉｏｌ［１４］（５５）、环阿尔廷醇（ｃｙｃｌｏａｒｔｅｎｏｌ）［２０］（５６）。

１２　鞣质类和酚酸类化合物

鞣质类和酚酸类化合物在京大戟中较为少见。

孔令义等［５］首次分离到３种酸性成分，为２，２′二
甲氧基３，３′二羟基５，５′氧６，６′联苯二甲酸酐
（２，２′ｄｉｍｅｔｈｏｘｙ３，３′ｄｉｈｙｄｒｏｘｙ５，５′ｏｘｙｇｅｎ６，６′
ｂｉｐｈｅｎｙｌｆｏｒｍｉｃａｎｈｙｄｒｉｄｅ，５７）、３，４二甲氧基苯甲酸
（３，４ｄｉｍｅｔｈｏｘｙｂｅｎｚｏｉｃａｃｉｄ，５８）和３，４二羟基苯甲
酸（３，４ｄｉｈｙｄｒｏｘｙｂｅｎｚｏｉｃａｃｉｄ，５９）。京大戟中的酸性
类成分还有正三十烷酸（ｔｒｉａｃｏｎｔａｎｏｉｃａｃｉｄ）［１５］（６０）、
对羟基苯甲酸（ｐｈｙｄｒｏｘｙｂｅｎｚｏｉｃａｃｉｄ）［３］（６１）、正十
四烷酸（ｍｙｒｉｓｔｉｃａｃｉｄ）［１４］（６２）、丹酚酸Ｂ（Ｓａｌｖｉａｎｏｌｉｃ
ａｃｉｄＢ）［３０］（６３）。京大戟中的鞣质类化合物有：３，
３′二甲氧基鞣花酸（３，３′ｄｉＯｍｅｔｈｙｌｅｌｌａｇｉｃａｃｉｄ）［４］

（６４）、鞣花酸（ｅｌｌａｇｉｃａｃｉｄ）（６５）、没食子酸（ｇａｌｌｉｃ
ａｃｉｄ）［２０］（６６）、没食子酸甲酯（ｍｅｔｈｙｌｇａｌｌａｔｅ）［２０］（６７）、
３，３′二甲氧基鞣花酸４′ＯβＤ吡喃木糖苷（３，３′ｄｉ
Ｏｍｅｔｈｙｌｅｌｌａｇｉｃａｃｉｄ４′ＯβＤｘｙｌｏｐｙｒａｎｏｓｉｄｅ，６８）［４］、３，
３′二甲氧基鞣花酸４′ＯβＤ吡喃葡萄糖苷（３，３′ｄｉＯ
ｍｅｔｈｙｌｅｌｌａｇｉｃａｃｉｄ４′ＯβＤｇｌｕｃｏｐｙｒａｎｏｓｉｄｅ，６９）［４］。

１３　黄酮类化合物

孔令义等［５］首次从京大戟中提取得到了槲皮

素（ｑｕｅｒｃｅｔｉｎ，７０）这一化合物。Ａｈｎ等［３１］从中分离

得到了 ４个黄酮类物质，分别为槲皮素３Ｏ（２″Ｏ
没食子酰）αＬ鼠李糖苷 ［ｑｕｅｒｃｅｔｉｎ３Ｏ（２″Ｏｇａｌ
ｌｏｙｌ）αＬｒｈａｍｎｏｐｙｒａｎｏｓｉｄｅ，７１］、山柰酚３ＯβＤ
葡萄糖苷 （ｋａｅｍｐｆｅｒｏｌ３ＯβＤｇｌｕｃｏｐｙｒａｎｏｓｉｄｅ，７２）、
槲皮素３ＯβＤ葡萄糖苷 （ｑｕｅｒｃｅｔｉｎ３ＯβＤｇｌｕｃｏ
ｐｙｒａｎｏｓｉｄｅ，７３）、槲皮素３Ｏ芦丁糖苷 （ｑｕｅｒｃｅｔｉｎ
３Ｏｒｕｔｉｎｏｓｉｄｅ，７４）。

１４　其他化合物

除上述化合物之外，孔令义等［５］还分离到了一

种新化合物３甲氧基４羟基反式苯丙烯酸正十八醇
酯（ｏｃｔａｄｅｃａｎｙｌ３ｍｅｔｈｏｘｙ４ｈｙｄｒｏｘｙｂｅｎｚｅｎｅａｃｒｙｌａｔｅ，
７５），以及７羟基香豆素（７ｈｙｄｒｏｘｙｃｏｕｍａｒｉｎ，７６），
并首次从京大戟中分离到了一种木脂素类化合物 ｄ
松脂素（ｄｐｉｎｏｒｅｓｉｎｏｌ，７７）。此外，京大戟中的其他
化合物还包括：正十八烷醇（ｏｃｔａｄｅｃａｎｏｌ，７８）、３甲
氧基４羟基反式苯丙烯酸正十八醇酯（ｏｃｔａｄｅｃａｎｙｌ３
ｍｅｔｈｏｘｙ４ｈｙｄｒｏｘｙｂｅｎｚｅｎｅａｃｒｙｌａｔｅ）［１５］（７９）、阿魏酸
二十八酯（ｏｃｔａｃｏｓｙｌｆｅｒｕｌａｔｅ）［４］（８０）、邻苯二甲酸二
丁酯（ｄｉｂｕｔｙｌｐｈｔｈａｌａｔｅ）［２８］（８１）、正三十烷醇（ｔｒｉａ
ｃｏｎｔａｎｏｌ）［２９］（８２）、二十四烷醇（ｔｅｔｒａｃｏｓａｎｏｌ）［１４］（８３）、
ＳｅｎａｒｇｕｉｎｅＢ［３０］（８４）。京大戟挥发油中还包含少量
以下３种化合物［２６］：β羟基５α甾醇（２ｍｅｔｈｙｌｅｎｅ
５αｃｈｏｌｅｓｔａｎ３βｏｌ，８５）、３乙基３羟基５α雄甾烷
１７酮 （３ｅｔｈｙｌ３ｈｙｄｒｏｘｙ５αａｎｄｒｏｓｔａｎ１７ｏｎｅ，８６）、
（３β，５α）２亚甲基３羟基胆甾烷 ［（３β，５α）２
ｍｅｔｈｙｌｅｎｅｃｈｏｌｅｓｔａｎ３ｏｌ，８７］。

２　药理作用

大戟属植物具有双重活性，在具有抗病毒、抗

肿瘤、抗真菌细菌、抗白血病、神经生长因子促进

等药理作用的同时又表现出对细胞的毒性，对皮肤

黏膜的刺激性，服用后易出现对消化系统的毒副作

用以及致炎、触发肿瘤等［３２３４］。“十八反”指出：

“藻戟遂芫俱战草”， “戟”即指京大戟，禁与甘草

配伍用药［３５］，合用后对大鼠产生了心肝肾等各个器

官的毒性［３６］。李国锋等［３７］发现二药合用作用于肠

粘膜后，抑制了Ｐｇｐ蛋白的表达，表明京大戟与甘
草合用后毒性增强，也为其用药禁忌增加了理论

依据。

现代药理学表明，京大戟及其主要成分二萜化

合物表现出对人癌细胞的毒性作用。此外，据文献
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报道，京大戟不同的注射液、生品、炮制品、提取

物、混合提取物等也有抗白血病、泻下、抗炎等药

效。与此同时，与药用京大戟类似，其提取物与主

成分二萜化合物所具有的毒性在生物层面和细胞层

面都有所体现。

２１　抗癌作用

京大戟中主要的活性成分二萜类化合物，尤其

在抗癌作用方面效果显著［７］。前文所述的多种类型

二萜成分，例如Ｋｏｎｇ等［８］从石油醚和三氯甲烷萃取

部位分到的４个二萜化合物均对人鼻咽癌细胞ＫＢ具
有毒性作用，其中京大戟素（１）的抗癌细胞活性非
常显著（ＩＣ５０＝００６μｇ·ｍＬ

－１）。Ｌｉａｎｇ等［１２］从京大戟

三氯甲烷萃取部位中分离得到的 ｐｅｌｉｎｅｎａｌ（５）；高
羽［１６］从石油醚萃取部位分离到的异大戟素（６）；
Ｓｈａｏ等［１８］从京大戟石油醚萃取部位中分离出的 ｐｅ
ｋｉｎｅｎｉｎＡ（１４）；陈海鹰等［１４］从京大戟石油醚萃取部

位首次分离到的二萜化合物（３β，１２α，１３α）３，１２
ｄｉｈｙｄｒｏｘｙｐｉｍａｒａ７，１５ｄｉｅｎ２ｏｎｅ（２３）；Ｈｏｕ等［２３］从

石油醚萃取部位分离到的新二萜化合物（－）（１Ｓ）
１５ｈｙｄｒｏｘｙ１８ｃａｒｂｏｘｙｃｅｍｂｒｅｎｅ（２４）；Ｔａｏ等［１３］从石

油醚萃取部位分出的４个新颖的卡司烷型二萜化合
物ｐｅｋｉｎｅｎｉｎｓＣ（１６）、Ｄ（１７）、Ｅ（１８）、Ｆ（１９）；Ｔｉａｎ
等［２１］从京大戟石油醚萃取部位分离到的８个二萜化

合物，（５β，９β，１０α，１２α）２，１２ｄｉｈｙｄｒｏｘｙｐｉｍａｒａ
１，７，１５ｔｒｉｅｎ３ｏｎｅ（２７）、 （５β，９β，１０α）２
ｈｙｄｒｏｘｙｐｉｍａｒａ１，７，１５ｔｒｉｅｎ３ｏｎｅ（２８）、（３β，１１α，
１３α）３，１１ｄｉｈｙｄｒｏｘｙｐｉｍａｒａ７，１５ｄｉｅｎｅ２，１２ｄｉｏｎｅ
（２９）、１７ｎｏｒ７αｈｙｄｒｏｘｙ１５ｏｘｏａｂｉｅｔａ８，１１，１３ｔｒｉｅｎｅ
（３０）以及（３β，１３α）３ｄｉｈｙｄｒｏｘｙｐｉｍａｒａ７，１５ｄｉｅｎｅ２，
１２ｄｉｏｎｅ（３１）和（１２α，１３α）１２ｈｙｄｒｏｘｙｐｉｍａｒａ７，１５
ｄｉｅｎ３ｏｎｅ（３２）、月腺大戟素 Ｃ（２１）、ｈｅｌｉｏｓｃｏｐｉｎｏｌｉｄｅ
Ｅ（２２），这些化合物都对某一种或多种人体癌细胞表
现出一定程度上的细胞毒性，其中抗细胞种类和半数

抑制浓度（ＩＣ５０）值见表３～４。

表３　京大戟化合物抗癌细胞的半数抑制浓度值
μｇ·ｍＬ－１

癌细胞种类 １ ２ ３ ４ ５ ６ １４ ２３

ＫＢ ００６ ５６３ ３９４ ８４５ — ８５２ —　 —

ＮＣＩＨ１２９９ — — — — — １０５２ — —

ＮＣＩＨ４６０ — — — — — １００５ — —

ＳＧＣ７９０１ — — — — — １３８２ — —

ＨＯ８９１０ — — — — — １４１６ — —

Ｈｅｌａ — — — — — — ４２９７ —

Ｃ６ — — — — — — ５０００ —

ＭＣＦ７ — — — — — — １１８７６ —

Ｌ０２ — — — — １５７２ — — ５１２０

ＧＥＳ１ — — — — １３２９ — — ２１２２
　　注：“—”表示空值。

表４　京大戟化合物抗癌细胞的半数抑制浓度值
μＭ

癌细胞种类 ５ １４ １６ １７ １８ １９ ２０ ２４

ＭＧＣ８０３ ６１±０１ ２３０±１２ ７２±０６ １９４±１５ ２１３±１１ １０６±０９ １１４±１５ —

ＳＷ６２０ ５７±０１ ２２３±１４ １０１±０９ ２２２±２８ １６８±２４ １１３±１０ ９６±０９ —

ＳＭＭＣ７７２１ ８３±０４ １９４±２０ ９８±０２ ２４０±１８ ２３２±１５ １３１±１４ １４０±１３ —

Ｋｅｔｒ３ １０７±０３ ２５４±２３ ７５±０１ ２１９±２４ １９７±１４ １６０±２０ １００±０７ —

ＭＣＦ７ ７９±１２ １９７±１２ ５３±０７ ２７３±０７ ２５０±１２ １２２±０７ ９４±０６ —

ＨＬ６０ ３１±０３ １４４±１３ ２９±０２ １４１±１７ １８９±２０ ７５±１８ ７９±２０ —

Ａ５４９ ２２±０１ １６３±１８ ３６±０３ １２１±１７ １７３±０６ ９０±０７ １０１±１６ —

Ｈｅｌａ — — — — — — — ３５３±３６

ＰＣ３ — — — — — — — ５３９±６２

ＨＴ１０８０ — — — — — — — ３７３±２０

Ａ３７５Ｓ２ — — — — — — — ２８７±２８

ＭＤＡ２３１ — — — — — — — ４３５±５１

６ １２ １４ １９ ２５ ２６ — —

ＢＧＣ８２３ １２１ ５４８ ２５１ ５３９ ４２７ １５６ — —

Ａ５４９ １５９ ９０２ ３５１ ８８８ ４０８ ２１９ — —

ＨＴ２９ １１３ １１０７ ３０２ ７０１ ４７８ ２５１ — —

ＭＣＦ７ ２１２ ８７９ ３２３ ７０５ ４８５ ２２３ — —

　　注：“—”表示空值。

·４３１·



２０１９年１月　第２１卷　第１期 中国现代中药　ＭｏｄＣｈｉｎＭｅｄ Ｊａｎ２０１９　Ｖｏｌ２１　Ｎｏ１

　　除二萜以外，孔艺等［３０］从京大戟石油醚萃取部

位分离到的ＳｅｎａｒｇｕｉｎｅＢ（８４），对人早幼粒白血病细
胞ＨＬ６０具有细胞毒性，其ＩＣ５０值为３５６７μｇ·ｍＬ

－１，

从京大戟乙酸乙酯萃取部位分离到的丹酚酸 Ｂ（６３）
在体外和体内实验中均可以抑制人头颈部鳞癌细胞

ＡＧＺＹ９７３的生长和增殖。陈飞燕等［３８］通过３（４，５
二甲基噻唑２）２，５二苯基四氮唑溴盐比色法（ＭＴＴ）
发现，从京大戟石油醚萃取部位分离得到的

ｐｅｋｉｎｅｎａｌ（５）可使人肝癌细胞株 ＳＭＭＣ７７２１被阻滞
于Ｓ期，从而导致细胞凋亡，对其增殖有明显的抑
制作用。Ｚｈａｎｇ等［３９］使用醋制京大戟的水提物，通

过体外和体内实验，证明京大戟具有抗血管生成特

性，其中ｍＲＮＡ表达实验显示，醋制京大戟的水提
物可以抑制大部分血管肿瘤相关基因的表达。Ｆａｎ
等［４０］研究表明，来自京大戟石油醚萃取部位的卡司

烷型二萜类化合物 ｐｅｋｉｎｅｎｉｎＥ（１８）在体外和体内都
具有显著地抗人肝癌细胞ＨＣＣ的活性。１８可以抑制
两种人肝癌细胞 ＨｅｐＧ２和 ＳＭＭＣ７７２１的生长；同
时，１８介导的内质网（ＥＲ）应激引起 Ｃ／ＥＢＰ同源蛋
白（ＣＨＯＰ）表达增加，导致体外和体内人肝癌细胞
凋亡；此外，１８还可以诱导 Ｓ细胞周期停滞。这些
研究结果都表明，１８导致 ＥＲ应激相关细胞死亡和
细胞周期停滞，并且它可以作为治疗人类肝癌细胞

的有效药物［４０］。

据文献报道，大戟注射液所具有的抗白血病细

胞株的药效是通过抑制癌细胞ＤＮＡ合成的作用机制
实现的。文成英等［４１］用大戟注射液对白血病细胞株

ＫＹ８２１和正常人骨髓干细胞进行了体外药物实验，
结果表明，中药大戟注射液和西药高三尖杉酯碱都

可以有效抑制癌细胞的生长（Ｐ＜００１），但是，西
药组相较中药组对正常细胞集落（ＧＭＣＦＵ）的抑制
作用显著（Ｐ＜０００５），说明作为抗癌药物的大戟注
射液对于正常人体细胞的毒性较低。文成英等［４２］还

检测了大戟注射液作用后的白血病细胞株 ＫＹ８２１的
ＤＮＡ含量，其含量和细胞周期分布的结果表明，大
戟注射液的抗癌作用通过抑制癌细胞ＤＮＡ合成来实
现。尚溪瀛等［４３］进一步对大戟注射液设计了体内药

物实验，大戟注射液给药组的Ｌ６１５白血病小鼠的存
活时间延长，且通过观察小鼠细胞周期分布得出结

论，大戟注射液是通过抑制癌细胞的ＤＮＡ合成使其
被阻断在Ｓ期。然而对于大戟注射液体外体内药物
实验的研究虽然表明中药可以有效抗癌并具有较低

的毒副作用，但其药效在一定程度上不如西药，这

就有待研究者对京大戟的有效成分和作用机制进行

深入研究，从各方面提高中药对于肿瘤细胞的抑制

效果。

２２泻下作用

据文献报道，京大戟具有的泻下作用，可能的

作用机制是通过增加肠管细胞中水通道蛋白的

ｍＲＮＡ表达含量来实现的［２５］。最终表现为促进肠道

蠕动，促进肠内容物向下推进，增加对其水分吸收，

减少其停留时间，最终达到泄水逐饮的作用［３２］。

张乐林等［４４４５］进行小鼠的碳末肠推进实验、利

尿实验，采用京大戟和醋京大戟各萃取部位提取物溶

液对其灌胃处理，结果显示，生品和醋品乙酸乙酯部

位的泻下作用和利尿作用十分显著（Ｐ＜００１），醋制
后药性有所降低。邱韵萦等［４６］用小鼠构建肠推进运

动模型，对其进行京大戟７０％乙醇水提取物溶液灌
胃处理，与正常小鼠相比，给药鼠的肠推率显著增

加；醋品与生品组相比，具有显著性差异，表明醋制

后的京大戟药效降低。Ｗａｎｇ等［２５］用京大戟经三氯甲

烷提取后分离得到京大戟的总二萜化合物（ＴＤＥＰ），
小鼠口服 ＴＤＥＰ后结肠中的水通道蛋白 ＡＱＰ３、
ＡＱＰ４的水平显著增加。组织病理学实验显示，结肠
细胞并没有明显损伤。同时，从京大戟石油醚萃取

部位分离到的卡司烷型二萜 ＰｅｋｉｎｅｎｉｎＣ（１６）可以显
著增加人肠上皮细胞（ＨＴ２９ｃｅｌｌｓ）的水通道蛋白
ＡＱＰ３和 ｍＲＮＡ表达量。实验结果表明，京大戟
的的泻下作用可能与其含有的二萜化合物有关，

它们可能引起结肠中的水通道蛋白 ＡＱＰ含量
变化。

２３抗炎作用

据文献报道，京大戟的抗炎作用机制可能与其

对组织血管壁细胞膜的通透性的抑制作用有关，管

壁细胞膜通透性降低会导致白细胞总数增加的同时

减少渗出液，从而达到抗炎功能［４７］。

由角叉菜胶诱导的大鼠和小鼠足水肿可以通过

京大戟石油醚提取液（ＰＥＥ）得到明显改善，并且对
佐剂或者甲醛所导致的关节炎具有显著的抗炎活

性［４７］。孔艺等［３０］从乙酸乙酯和正丁醇萃取部位分

离到的化合物地榆皂苷 Ｉ（５３），在二甲苯致小鼠耳
肿胀实验中表现出抗炎活性。Ｙａｓｕｋａｗａ等［４８］从甘遂

大戟（Ｅｕｐｈｏｒｂｉａｋａｎｓｕｉ）中分离得到的三萜化合物大
戟醇（３９）和ＦｅｒｎａｎｄｅｚＡｒｃｈｅ等［４９］从大戟属植物 Ｅｕ
ｐｈｏｒｂｉａｌａｃｔｅａｌ中分离得到的三萜化合物甘遂甾
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醇（３７），通过体内实验表明，两种化合物可以显著
地抑制由ＴＰＡ诱导的小鼠耳朵的水肿。张乐林等［４５］

用京大戟和醋京大戟各萃取部位样品溶液对小鼠灌

胃进行小鼠耳肿胀实验，实验结果表明，京大戟的

乙酸乙酯部位发挥主要药效，且醋制京大戟抗炎作

用的提高非常显著（Ｐ＜００５）。

２４毒性作用

据文献报道，京大戟毒性作用机制可能与其

能改变胞内线粒体膜通透性有关，通透性的改变

可以导致细胞周期停滞以及细胞凋亡［５０５１］。推测

所含的二萜类化合物为其毒性作用的主要药效

成分［４４］。

京大戟表现出一定的刺激性，皮肤接触后可能

引起充血、脱皮；对胃肠的刺激表现为引起腹痛腹

泻，甚至便血。过量服用京大戟会影响中枢神经系

统，出现昏迷、痉挛、虚脱等症，严重会导致死

亡［４４］。此外，京大戟提取液也对小鼠、大鼠或各类

人体细胞有不同程度的毒性作用。张宏利等［５２］用京

大戟粉末样品对小鼠进行实验，饲料混毒喂食后的

死亡小鼠中，取食样品最小的相当于小鼠体重的

７５６３ｇ·ｋｇ－１；用京大戟５０％乙醇水提取物对实验
小鼠灌胃后测得半数致死量（ＬＤ５０）为１９５ｇ·ｋｇ

－１。

张乐林等［４５］用京大戟和醋京大戟各萃取部位样品溶

液对小鼠进行急性毒性实验，生品和醋品的乙酸乙

酯萃取部位的ＬＤ５０分别为１６０３、２３４８ｇ·ｋｇ
－１，结

果表明，京大戟醋制减毒效果显著。Ｈｏｕ等［５３］对京

大戟的乙醇提取物和水提物进行实验，结果显示，

醇提物作用的细胞部分损伤甚至坏死，而水提物的

细胞表现基本正常，可以得出结论，京大戟引起的

肝毒性和肾毒性主要由其乙醇提取物导致，并运用

主成分分析法通过超高效液相色谱串联质谱（ＵＰ
ＬＣ／ＭＳ／ＭＳ）鉴定出了８个潜在的生物标志物。曹雨
诞等［５０］通过增殖抑制实验，发现生品大戟对大鼠小

肠隐窝上皮细胞ＩＥＣ６具有较强毒性（Ｐ＜００１），醋
品大戟可显著改善对肠细胞的增殖抑制作用。可能

的作用机制是通过缓解其改变肠细胞线粒体膜通透

性，阻止细胞凋亡。Ｚｈａｎｇ等［５４］通过 ＵＦＬＣＭＳ／ＭＳ
方法研究了灌胃给予大鼠京大戟乙醇提取物后，其血

浆中肾毒性二萜的毒代动力学行为。大鼠以９ｇ·ｋｇ－１

的剂量口服京大戟提取物后，二萜在大鼠血浆浓度

迅速达到最大后缓慢降低，表明二萜的毒性可能快速

发生，可能在组织和器官中积累。Ｃａｏ等［５１］研究了从

京大戟分离得到的卡司烷型二萜ＰｅｋｉｎｅｎｉｎＣ（１６）在大
鼠小肠隐窝上皮细胞 ＩＥＣ６中的凋亡机制，１６通过
线粒体和死亡受体途径有效促进肠细胞凋亡，同时

１６细胞还可导致细胞周期停滞，两者结合发挥对肠
细胞毒性作用。邵霞等［５５］用京大戟和醋京大戟各萃

取部位样品溶液，处理人胃粘膜上皮细胞 ＧＥＳ１和
大鼠小肠隐窝上皮细胞ＩＥＣ６，细胞活性降低，细胞
分裂、增殖被抑制，京大戟石油醚、乙酸乙酯萃取

部位对胃肠细胞具有较强的毒性作用（Ｐ＜００１、
Ｐ＜００５），醋制后增殖抑制作用显著降低（Ｐ＜
００５、Ｐ＜００５）。

２５其他作用

Ｋａｎ等［５６］研究发现，ＫＩＯＭ７９（京大戟、葛根、
厚朴、甘草得到的植物混合提取液）通过 ＡｋｔＮｒｆ２
ＡＲＥ信号通路诱导血红素加氧酶１（ｈｅｍｅｏｘｙｇｅｎａｓｅ
１，ＨＯ１）的蛋白表达水平，从而保护胰岛 β细胞抵
抗链脲霉素诱导的氧化应激损伤。

３　总结与展望

京大戟中化学成分多样，有萜类、鞣质和酚酸

类物质、黄酮类等。其中的主要活性成分为二萜类

化合物，其一直以来备受学者们关注。目前已报道

过的来自于京大戟的所有化合物中，二萜类化合

物占比三分之一以上，而卡司烷型的二萜又占二

萜化合物总数的三分之一以上。迄今为止，已发

现的天然化合物中的卡司烷型二萜分布范围较小

且数量很少［９］，大部分都存在于大戟科［６］。卡司

烷型二萜作为几类大环二萜的重要前体物，在生

物合成、植物代谢产物及其途径的研究中具有十

分重要的价值［６］。所以对于富含二萜化合物的京

大戟，乃至大戟属植物的研究都有着颇为深远和

重要的意义。

京大戟中的萜类化合物既是其活性成分，又是

有毒成分，大部分提取分离于石油醚部位。根据文

献报道，萜类成分是京大戟药效的物质基础，在

抗人体癌细胞方面有显著疗效，具有很高的药用

价值。但同时，萜类物质也可能是京大戟毒性的

原因，使得京大戟具有对组织、黏膜等的刺激

性，导致细胞坏死凋亡等作用。十八反中对于京

大戟与甘草配伍的禁忌，是由于甘草中所含的甘

草酸可以增加其他配伍药物某些成分的溶解度，

一些有毒甾萜溶出量也随之增加，京大戟与甘草
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合用可以增强其毒性［３５］。因此，学者们也在致力

于开发更有效的解毒方法，使得京大戟在降低毒

性的同时实现药效最大化。目前已知的方法中，

醋制京大戟基本达到了减毒和缓和药性的炮制目

的［４５４６，５０］，使得其更加温和不致机体和组织损

伤，同时又兼具药效。

对京大戟的研究还有待深入，这不仅对于各类

有效的抗肿瘤天然药物的开发具有重大价值，而且

对于高效靶向作用药物合成也一样具有指导意义。

另外，对大戟属中各类植物的化学成分的生物活性

进行广泛研究和药理作用的筛选，是了解植物中同

类化合物的代谢机制和生源关系的重要前提，也为

以后对资源丰富的大戟属植物进行充分地开发利用

打下了基础。
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