
药学情报通讯 �� �� 年第 � 卷第 � 期 � � �总� � �

持原状 �� �
。

芯
、

关于甜叶菊的医疗作用
,

第七次国际糖

尿病会议认为甜菊试是治疗糖尿病和高血压

的优 良制剂 �� �
。

据国内外临床试验表明
,

甜

叶菊的叶子水浸出物对搪尿病患者具有明显

的疗效
,

并不会引起副作用
。

另据临床试验
,

认为对肾盂炎
、

肾炎有疗效
,

与复方罗布麻

片配合对高血压降压较快
。

值得注意的是
,

甜菊试甜味料至今尚未

见有医疗价值的报道
,

它只是作为甜精
、

糖

精和砂糖的代用品
,

减少甜味食品的热量
,

满足肥胖病
、

糖尿病人的需要
� 另可减少龋

齿病的发生
。

总之甜菊试甜味能与蔗糖媲美
,

在 � � �

一 � 的情况下不分解
,

具有耐热性
,

非发酵

性
。

经实验证明
,

甜菊贰毒性极低
,

又具有

降低血压和降血糖作用
,

所以在甜菊贰较广

泛地运用于食品工业的基础上
,

在制剂中以

甜菊贰代糖矫味有其广 阔的前景
。
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鸦胆子果实对体外耐氯喳恶性疟原虫及体内伯氏疟原虫的抗疟活性

� �� �� �
,

�
�

�
�

等 �伦敦大学药学院生药教研室 �

为继续寻找能代替氯喳的天然抗疟药
,

对苦木科植物鸦胆子 �� � �   ! �� � �  �� � �

果实进行 了研究
。

鸦胆子在亚洲广泛分布
,

传统医学中用于治疗癌症
、

阿米巴痢疾和疟

疾等多种疾病
。

和苦木科其它植物一样
,

鸦

胆子的苦味成分也是苦木苦味素 类 �� � � �
一

� ��� �� � �
,

其中有些已进行过 抗癌作用 研

究
,

最有效的成分之一埃鸦胆子苦素 ��� �
�

� � �
�� ��� 正 在美国进行临床试验

。

体外试

验埃鸦胆子苦素还有较高的抗痢疾 阿 米 巴

�� � �� � � � � � � � � �� �� � �� � � 活性
。

已知某些苦木苦味素
,

包括埃鸦胆子苦

素在低于抑瘤浓度时就有抗恶性疟原虫 ��
�

�� � � � � �� � �� �� �� � � � � � 活性
。

虽 然 某

些苦木苦味素对哺乳动物细胞有 较 大 的毒

性
,

但我们
一

的研究表明
,

苦木苦味素的体外

抗疟活性并不一定与其在体外对哺乳动物细

胞的毒性相平行
。

最近
,

我们曾报道鸦胆子

果实提取物和分离得的 � 种苦木苦味素 �即

埃鸦胆子苦素
、

埃鸦胆子 苦 醇�
� � � 心, �� �

�

� � �
、

鸦胆子苦素�
、

�
、

� ��
� � 心� �� � �

、

�
、

�
、

和去氢鸦胆子苦素�� �
� �� � � � � 七� � �

�

� �� � � � 在体外有抗耐氯哇恶性疟原 虫 活

性
。

鸦胆子苦素�
、

�
、

�的抗疟活性基本上

被其它研究者对一系列不同疟原虫的研究所

证实
。

本文阐述了鸦胆子果实的提取
,

�� 种
苦木苦味素的先未本其体币

‘

外抚疟活性
。

一色妙料和方法一
�

二
�
�

林外抗嘻活性试验来用对多种药物有耐

药性的恶性疟原虫�一 工株
,

以’�
一

次 黄嚓

岭接叭原虫�的抑湘滓为指标
。

同时用磷酸氯

嚼试魅 检查恶性疼原虫对药物的敏感性
·



曰
�

�蜜凌总如�,

灼计橇内键验用雄性犷�� 小鼠
,

每鼠 静 注

睡染柏氏疟原衷 ��
�

� � � � � � �� �一株的红

细胞��
,

个
,
� 小时后灌胃给药

,

此后 继 续

给药 � 天
,

停药次日采血
,

涂片计算感染率
。

�
‘

关于鸦胆子果实的提取方法简略归纳如

下图
� �
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二
、

粗提物的体外抗疟活性

体外试验表明甲醇性
、

水溶性 �
、

氯仿

性和丁醇性粗提物中有相当高 的 活 性
,

其

��
。。

值约为�
�

� �协� � � �
,

而石油醚提取物和

水溶性提取物 � 活性则较低
,

��
� 。

值 约��

卜� � � �
。

氯仿提取液经聚酞胺� �� � 柱层析
,

得

巧个组分
。

休外试验浓 度 在 � 件� � � �时均

有一定的抗疟活性
,

其中活性最强的第 � �

� 组分 ���
。 。

值为�
�

� �件� � � �
,

其余 各 组

分的��
。 。

值为。
�

�� � 林� � � �� 含有最大量

苦木苦味素
,

已鉴定出其中七种成分是
�

埃

鸦胆子苦味素
、

埃鸦胆子苦醇
、

鸦胆子苦素

�
、

�
、

�
、

去氢鸦胆子苦素� 和 鸦 胆 子苦

醇
。

几乎可 以明确其余的活性提示鸦胆子果

实中还存在着其它小量苦木苦味素类
。

考虑到在传统医学中
,

鸦胆子是 以果实

泡茶饮用的
,

所以我们对极性提取物 �水溶

液 � 和正丁醇提取液� 的抗疟活性特别感兴

趣
。

这二种提取物均不含上述七种亲脂性的

苦木苦味素
。

正丁醇提取液经高效液相层析

提纯
,

得 �� 个组分
,

体外试验��
。 。

值在 �
�

��

� �郎 � � � �之�司
。

其中一部分组分经 酸 水

解得一系列亲脂性苦木苦味素
,

包括埃鸦胆

子的苦素
、

鸦胆 子 苦 素�
、

� 和�
,

说 明

在鸦胆子的正丁醇提取物中可能存在苦木苦

味素的试类化合物
。

我们对正丁醇提取物中

有效 成分进行分离鉴定
,

得到一系列苦木苦

味素
,

其中鸦胆子苦素� 和鸦胆子素 � �� �
一

� � � � �� ��� � � �是 强 极 性 的 非 试 类 苦

味素 � 鸦胆子试 �
、

�
、

� �� � � � �  � � � �� �

�
,

�
,

�� 是 鸦胆子苦素�
、

�的葡萄 糖 试
。

对上述分离得 的十二 种苦木苦味 素的体

外试验结果 �见表 � � 表明
,

氯仿提取 液中

亲脂性苦木苦味 素的活性一般比正丁醇中的

成分强
。

虽然非试类苦木素鸦胆苦素� 和鸦

胆子素� 与某些亲脂性苦木素有 相 似 的 活

性
,

但苦木苦味素试如鸦胆子试 � 和 � 的活

抗 爱 滋 药

据合众国际社� �  !年 � �月 �� 日报道
�

美 国 科

学家在实验时发现
,

人体内有一种物质能阻断爱滋

病病毒进入细胞
。

科学家在分析研究结果后提出
,

这种称为多肤一 � 的物质与脑组织和 免疫系统中的

某种化学序列相似
,

它能够抑制感染了爱滋病病毒

而引起痛状的发展或治疗爱滋病
。

从下周起
,

科学

家们将用多肤一� 合成的药物对 � 名爱滋病患者进

行试验
,

以进一步研究其安全性及毒副作用
。
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南京军区卫生学校研制 《药理学自测及试卷编拟微机 系统》 具有功能 全
、

题

类全
、

运行快
、

操作 简便等特点
。

适于各类院校使用
。

全套程序收成收 本费�� 元

�含软盘 � 片
,

盘盒及邮 费寄等�
。

联 系人
�

福 州市南京军 区卫 生学校 卢坚
。
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去轰璐翻等着表A

性却低得多
,

其IC
S。
分 别 为 5 林g / m l和

22
.
04件g / m l

。

事实上
,

鸦胆子苦素B 的 3

一O 一糖试 (鸦胆子试 工) 的活性要比试元

低 2000倍以 上
。

所以鸦胆子正丁醇提取液的

体外抗疟活性主要是由非试类苦木苦味素产

生的
。

此结果明显表示
,

苦木苦味素分子结构

的微小改变可使其体外活性发生很 大 的 差

别
。

我们 曾注意到苦木苦味素中C
, 。

位 上的

醋基在体外 抗疟活性中起重要作用
。

如 图 2

中前列的 6种化合物
,

其结构差别仅在于C
:。.

璐胆子农C
‘

R

, c
* 哎快

)“州 ,
林‘

璐服子俄仁 卜映
位的脂基

,

而抗疟活性相差极大
,

I C

。 。

值从

活性最强的埃鸦胆子苦素 的 0
.
0 008卜g / m l

增加到活性最俪的鸦胆子苦素A
、

B 的。
.
0 1 1

陀/ m1
。

特别是鸦胆子苦醇与鸦胆 子 苦素

A 的差别仅在于C Z
‘

/
C 3

‘

位上的双键
,

但

前者的抗疟活性是后者的三倍
。

同样
,

鸦胆

子苦素D 的体外活性是鸦胆子素A 的 2 倍
,

两者的差别仅在C 13 位
,

前者为甲基而 后者

为经甲基
。

值得注意的是
,

A 环取代基的改

造会使其体外活性发生 改变
,

如鸦胆子苦素

A 的活性比脱氢鸦胆子苦素A 高 4 倍
。
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表 1 体外苦木苦味素时
“
H 次黄噪吟摄

入恶性疟原虫的抑制作用

苦木苦味素

埃鸦胆子苦素

埃鸦胆子苦醇

鸦胆子苦素A

鸦胆子苦素B

鸦胆子苦素C

去氢鸦胆子苦素

鸦胆子苦醇

鸦胆子苦素D

鸦胆子素A

鸦胆子贰C

鸦胆子贰 F

鸦胆子试I

二磷酸氯喳

表 2

IC 5o (终g/ m l)

0 。

0 0 0 8

0

。

0 0 2

0

。
0 1 1

0
。

0 1 1

0

。

0 0 5

0

。

0 4 6

0

。

0 0 3

0

。

0 1 5

0

。

0 3 1

未试验

5 。

0 0

2 2

。

0 4

0

。

2 1 0

三
、

鸦胆子提取物和苦木苦味案类的休

内抗疟活性

表 2 所示结果说明
,

氯仿和正丁醇提取

物在体内既有较高活性
,

又有较大毒性
。

而

水性提取物体内活性较低
,

但无毒性反应
,

说明传统医学以鸦胆子果实产品泡茶治疟是

有依据的
。

下述五种苦木苦味素体内试验 均 表 现

一定活性
。

鸦胆子苦素B和鸦胆子苦醇活 性

最高; 其中前者毒性较低
。

鸦胆子苦 素C 活

性最低
。

鸦胆子苦素D 与其它苦木苦味素在

结构上有所不同
,
口服效果介于鸦胆子苦素

A 和B 之间
。

苦木苦味素口服用药后的体内 抗 疟 活

性
,

与其在体外的活性并不呈平行关系
。

例

粗提物衬感染小鼠体内疟原曳的抑制

口服剂量 (m g/k g)

E D S。
}
E D 。。

无毒性剂量的抑制率

(% )

5 只小鼠中每次剂量的

中毒性死亡数

��J二Jlbl勺/了尹/
口

了了
者

/
比JCJ
S
J任

粗提物

水提物 1

氯仿提取物

正丁醇提取物

水提物2

苦木苦味素

鸦胆子苦素A

鸦胆子苦素B

鸦胆子苦素C

鸦胆子苦素D

鸦胆子苦醇

80 。

4 2

2 6 5

。

6 0

2 9

%
( 3 o o m g

/
k g

/
d )

9 5

% (
l o o m g

/
k g

/ d )

9 5

%
( 1 0 0 m g

/
k g

/ d )

1 9
% ( 3 0 0 m g

/ k g
/ d )

2 6

。

7 2

2

。

8 2

。

0 3

。

1 9

7 2
% ( g m g

/
k g

/
d )

9 5 乡‘( 3 m g/ k g / d )

4 0 % ( 3 m g /k g /d )

9 8 % ( 3 m g/ k g /d )

50 % ( 3 m g/ k g /d )

i / 5 ( g m g /k g / d )

5 / 5 ( 9 皿g /k g/ d )

5 / 5 ( g m g /k g / d )

凌
/
5 ( 3 m g / k

g / d )

无

O材月才.h�l]州10习
1n6行I一。00口一n乙�‘

�了,口几J�Ul
土Q自,土片了

1
.

…
!.l.esl
..les…
‘

!

.

!
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如
,

鸦胆子苦素A 和 B的体外活性确实相同
,

但鸦胆子苦素A 的体内E D 90 值 是 B 的 10

倍
。

显然这二种化合物口服后的药代动力学

差别很大
,

值得研究
。

已知苦木科植物中的苦木苦味素具有一

定生物的活性
。

多数文献报道是使用非肠道

途经给药 (静注
、

腹腔和皮下注射)
。

本文

可能是首次证明苦木苦味素口服也具有抗疟

活性
。

迄今为止
,

在鸦胆子中已发现了30 多

种苦木苦味素类化合 物
,

但在文献 中报道这

些化合物只有少数具有生物活性
。

根据我们

的发现
,

5 种鸦胆子苦木苦味素 中有 2 种口

服有抗疟活性
,

该植物其余少数的苦木苦味

素类的抗疟活性有待研究
。
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