
·有效成分·

观光木树皮的生物活性成分研究
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摘　要: 目的　研究观光木树皮的化学成分和生物活性。方法　运用生物活性跟踪的方法 ,对中国特有植物观光木

(学名:宿轴木兰 )树皮乙醇浸膏的乙酸乙酯萃取部分和正丁醇萃取部分进行体外抗肿瘤活性筛选。 结果　这 2个

萃取部分均具有抗肿瘤活性。 用柱层析对活性部位进行化学成分研究 ,从乙酸乙酯部分分得 3个吉马烷型半萜内

酯: 木香烯内酯 (Ⅰ )、小白菊内酯 (Ⅱ )和 11, 13-二氢小白菊内酯 (Ⅲ )。 从正丁醇部分得到 1个阿朴菲类生物碱:鹅

掌楸碱 (Ⅳ )、 1个呋喃酮类化合物: 2, 3-二羟基 -2-甲基-丁内酯 (Ⅴ )。结论　上述 5个化合物均为首次从该植物中分

离得到。 化合物Ⅰ 、Ⅱ 、Ⅳ、Ⅴ分别对所测试的不同肿瘤细胞株具有较好的细胞毒活性。
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Abstract: Object　 To study the chemical consti tuent and the bioactivi ty in the ba rk o f Tsoongioden-

dron odorum Chun. Methods　 By bioactiv e fo llowing method, the ex t racts of bo th EtO Ac and n -BuO H in

the bark of T. odorum w ere screened for in v itro anti-tum or activi ty . Results　 Five constituents w ere ob-

tained. Am ong them , three f rom EtO Ac fraction belonged to g ermacranolides. They w ere co stunolide

(Ⅰ ) , pa rtheno lide (Ⅱ ) and dihydroparthenolide (Ⅲ ) . The o ther tw o w ere f rom the f raction of n-BuO H,

one was an oxoaporphinoid alkaloid, li riodenine (Ⅳ ) , and the last w as a furanone, 2, 3-dihydroxyl-2-

m ethyl-butylrolactone (Ⅴ ) . Conclusion　 All the above five compounds a re found fo r the fi rst tim e from

this plant. Com poundsⅠ , Ⅱ , Ⅳ , and Ⅴ show the cytotoxic activi ties against a v ariety of tumo r cell

st rains, respectiv ely.
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　　观光木 Tsoongiodendron odorum Chun. 系木

兰科观光木属常绿乔木 ,为中国特有的珍稀濒危植

物 ,主要分布于广东、广西、海南等地
[1 ]
。 在我国南

方 ,民间用其树皮或根皮治疗癌症有一定的疗效。有

关其化学成分及生物活性除仅有的脂肪酸分析

外 [2 ] ,未见任何文献报道。人们从木兰科植物中分离

出多种倍半萜内酯和生物碱、酚酸类物质等。经研究

发现 ,凡是γ-内酯环 C11～ C13上具双键结构的 ,对人

体鼻咽癌细胞 ( KB)都具有细胞毒活性 [ 3]。

为了挽救观光木这一濒危植物 ,充分了解濒危

植物的化学成分和生物活性 ,变被动保护为主动保

护 ,作者对其化学成分及抗肿瘤活性进行了研究。运

用生物活性跟踪的方法 ,对观光木树皮 95%乙醇提

取物的乙酸乙酯和正丁醇萃取部分进行了体外抗肿
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瘤活性筛选。结果表明:这 2个萃取部分均具有抗肿

瘤活性。用柱层析对活性部位进行化学成分研究 ,从

乙酸乙酯部分得到 2个具有生物活性的吉马烷型倍

半萜内酯 ,木香烯内酯 ( costunolide,Ⅰ )、小白菊内

酯 ( pa rtheno lide,Ⅱ ) ,此外还得到 11, 13-二氢小白

菊内酯 ( 11, 13-dihydropar thenolide,Ⅲ ) ;从正丁醇

部分得到了 2个具有生物活性的物质: 鹅掌楸碱

( li riodenine,Ⅳ )和 2, 3-二羟基-2-甲基 -丁内酯 ( 2,

3-dihydro xy l-2-methyl-butyl rolactone,Ⅴ )。对化合

物Ⅰ 、Ⅱ 、Ⅳ、Ⅴ进行了体外抗肿瘤活性筛选 ,分别对

所测试的不同的肿瘤细胞株具有较好的细胞毒活

性 ,这一发现对文献报道的有关其抗肿瘤生物活性

进行了补充和完善 [3～ 5 ]。

1　实验部分

1. 1　仪器与试剂: INOV A-500型核磁共振仪 ;

VX R-300型核磁共振仪 ( CDCl3为溶剂 , TM S作内

标 ) ; Perkin-Elmer 983型红外光谱仪 , KBr压片 ;

AEI-M S-50型质谱仪和 ZAB-HS型质谱仪 ; X T4A

型显微熔点测定仪 ,温度计未校正 ; Va rio-El元素分

析仪 ;常规提取分离用的有机溶剂为国产 AR级试

剂 ;柱层析硅胶和薄层层析硅胶均为青岛海洋化工

厂产品 ;体外抗肿瘤活性筛选所用试剂参照文

献 [5, 6 ]。 观光木 T. odorum Chun. 购买于广东省广

州市华南植物园 ,经广东省木兰学会秘书长曾庆文

先生鉴定。

1. 2　提取与分离:观光木树皮粗粉 5 kg, 95%乙醇

提取 ,回收乙醇得总提取物 300 g。将乙醇提取物分

布于 300 m L水中 ,依次用石油醚 ( 500 m L× 3次 )、

乙酸乙酯 ( 500 m L× 3次 )、正丁醇 ( 500 m L× 3次 )

萃取 ,分别得浸膏为 48. 5, 50, 60 g。取乙酸乙酯干膏

( 40 g )进行硅胶柱层析 ( 200～ 300目 ) ,石油醚 -丙酮

( 10∶ 1～ 1∶ 1)洗脱 ,得到化合物Ⅰ ～ Ⅲ。 正丁醇干

膏 ( 120 g )进行硅胶柱层析 ( 200～ 300目 ) ,氯仿-甲

醇 ( 20∶ 1～ 1∶ 1)洗脱 ,得到化合物Ⅳ、Ⅴ。

1. 3　化合物鉴定

化合物Ⅰ : 无色柱状结晶 (石油醚 -乙酸乙酯 ) ;

m p 103℃～ 105℃ ; IR( KBr ) cm- 1: 1 757(α,β-不

饱和 γ-内酯 ) , 1 656, 1 244, 1 136; EI-M S m /z: 332

( M
+ ) ( 30) , 204( M

+ - CO) ( 3) , 190( M
+ - C H2 CO)

( 4) ,化合物Ⅰ 的 1
HN M R、

13
CNM R化学位移 (δ)分

别见表 1, 2。 以上数据与文献报道的木香烯内酯一

致 [5, 7 ]。

化合物Ⅱ : 无色片状结晶 (石油醚 -乙酸乙酯 ) ;

m p 114℃～ 115℃ ; IR( KBr ) cm
- 1

: 1 745(α,β-不

饱和γ-内酯 ) , 1 655, 1 246, 1 144; EI-M S m /z: 248

( M
+ ) ( 2) , 230 ( M

+ - H2 O ) ( 9) , 190 ( M
+ -

COO CH2 ) ( 61) ,化合物Ⅱ的 1
HNM R化学位移 (δ)

见表 1,
13

CNM R化学位移 (δ)见表 2。以上数据与文

献报道的小白菊内酯一致
[4 ]

化合物Ⅲ : 油状物 ; IR( KBr) cm
- 1

: 1 753(γ-内

酯 ) , 1 444, 1 225, 1 167, 974; EI-M S m /z: 250

( M
+ ) , 232( 3) , 207( 4) , 192( M

+ - CO CH3 ) ( 13) , 13

( 19) , 119( 32) ;化合物Ⅲ的 1
HNM R化学位移 (δ)见

表 1, 13
CNM R化学位移 (δ)见表 2。以上数据与文献

报道的 11, 13-二氢小白菊内酯一致 [ 4]

化 合 物 Ⅳ: 绿 色 针 状 结 晶 ( C HCl3 ) ; mp

275℃～ 277℃ ; IR( KBr ) cm
- 1: 1 652, 1 590; EI-

M S m /z: 275( M+ ) , 246( M+ - CHO)。 化合物Ⅳ的
1
HN M R化学位移 (δ)见表 1, 13

CNM R化学位移 (δ)

见表 2。元素分析结果: C1 7 H9O3N ( C∶ 67. 17% ; H∶

3. 95% ; O∶ 21. 06% ; N∶ 4. 49% )。 以上数据与文

献报道的鹅掌楸碱 ( liriodendine)一致
[ 3, 4, 8, 9]

。
表 1　化合物Ⅰ ～ Ⅴ的 1HNMR数据 ( CDCl3 , 500 MHz)

化合物 1 HN MRδ

Ⅰ 4. 86( d, H, 11. 5 Hz, H-1) , 4. 72( d, H, 10 Hz, H-5)

4. 57( dd, H, 8. 5 Hz, H-6) , 2. 57( t, H, 8. 5, 8. 5 Hz, H-7)

2. 45( brdd, H, 13, 5 Hz, H-9β ) , 5. 53( d, H, 3. 5 Hz, H-13)

6. 25( d, H, 4 Hz, Hb-13) , 1. 42( s, 3H, CH3-10)

1. 69( s, 3H, CH3-4)

Ⅱ 5. 22( d, H, 12. 5 Hz, H-1) , 2. 78( d, H, 9 Hz, H-5)

3. 87( t, H, 8. 51 Hz, H-6) , 5. 63( d, H, 3. 5 Hz, Ha-13)

6. 53( d, H, 3. 5 Hz, Hb-13) , 1. 72( s, 3H, CH3-10)

1. 31( s, 3H, CH3-4)

Ⅲ 5. 15( dd, H, 2. 3, 11. 9 Hz, H-1)

2. 11( dddd, 2. 3, 6. 0, 13. 0, 13. 0 Hz, Ha-2)

2. 37( dddd, 5. 0, 11. 9, 13. 0, 13. 0, 13. 0 Hz, Hb-2)

2. 69( d, H, 9. 0 Hz, H-5) , 3. 80( dd, H, 8. 4, 9. 0 Hz, H-)

2. 28( m, H, H-8α) , 1. 80( m , H, H-8β ) ,

1. 80( m, H, H-9α) , 2. 25( m , H, H-9β ) ,

2. 27( dq, H, H-11β ) , 1. 25( d, 3H, CH3 -11)

1. 67( s, 3H, CH3-10+ ) , 1. 26( s, 3H, CH3-4)

Ⅳ 6. 35( s, 2H, C1-O CH2O-C2) , 7. 12( s, 1H, H-3)

7. 7( brs, H, H-4) , 8. 53( d, H, 8. 0 Hz, H-8)

7. 56( t, 1H, 8. 01 Hz, H-9) , 7. 67( t, H, 8. 0 Hz, H-10)

8. 87( d, H, 5. 1 Hz, H-11)

Ⅴ 1. 48( s, 3H, CH3-2) , 4. 0( d, 3. 5 Hz, H-3β )

4. 15( d, H, 10. 5 Hz, H-4α) , 4. 35( dd, H, 3. 5 Hz, 10. 5 Hz, H-4β )

　　化合物Ⅴ : 白色颗粒 (丙酮 ) ; IR( KBr ) cm- 1:

3 615, 1 780; EI-M S m /z: 133 ( M
+

) , 115 ( M
+

-

H2O) , 97( M
+

- 2H2O );化合物Ⅴ的
13

CN M R化学

位移 (δ)见表 2。以上数据与文献报道的 2, 3-二羟

基-2-甲基-丁内酯一致
[10 ]
。

1. 4　体外抗肿瘤活性筛选试验:人白血病细胞株活

性测试采用 M T T法进行 ,参照文献 [ 5] ; 其他肿瘤细
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表 2　化合物Ⅰ ～ Ⅴ的 13CNMR数据 (CDCl3 , 500 MHz)

碳位 Ⅰ Ⅱ Ⅲ Ⅳ Ⅴ

　 1 　 127. 10　 125. 30　 12. 51 　 144. 25　 178. 29

2 26. 02 24. 14 24. 04 147. 92 73. 68

3 39. 27 36. 35 36. 62 107. 92 73. 18

4 141. 25 61. 50 61. 46 123. 15 72. 12

5 127. 10 66. 39 66. 34 145. 18 21. 48

6 81. 72 82. 43 82. 13

7 50. 20 47. 67 51. 90 182. 31

8 27. 85 41. 20 29. 73 127. 52

9 40. 79 30. 65 41. 12 128. 50

10 136. 78 134. 58 134. 40 135. 71

11 139. 90 139. 20 42. 45 127. 29

12 170. 26 169. 23 177. 34 128. 76

13 119. 44 121. 23 13. 23 126. 52

14 15. 93 17. 28 17. 14 131. 16

15 17. 15 16. 96 16. 85 133. 88

16 119. 16

17 102. 29

胞株活性测试参照文献 [6 ]所描述的 SRB法进行。

　　观光木树皮的乙酸乙酯部分和正丁醇部分的体

外抗肿瘤活性筛选结果 (抑制率 (% ) (上行数字 )、抑

制的剂量 ( 10 mmo l /L)或抑制浓度 ( 100 mg /L ) (下

行数字 ) )详见表 3。

化合物Ⅰ ,Ⅱ ,Ⅳ ,Ⅴ的体外肿瘤活性筛选结果

(内容同上 )详见表 4。

活性筛选所用的肿瘤细胞株如下: 人白血病 ( HL-

60 ) ;人结肠癌 ( HCT-8) ;人胃癌 ( BGC-823) ;人肝癌

( Bel-7402) ;人卵巢癌 ( SKOV 3) ;人鼻咽癌 ( KB) ;人

宫颈癌 ( Hela ) ;人胚肾 ( 293) ;人膀胱癌 ( EJ)。
表 3　观光木树皮提取物的细胞毒活性

部　位 KB BGC-823 Bel-7402 HCT-8 HL-60

乙酸乙酯部分 抑制率 (% ) 90 95. 62 93. 20 82. 70 86. 30

剂量 ( m mo l / L) 10 10 10 10 10

正丁醇部分 抑制率 (% ) 67. 50 84. 30 53. 65

剂量 ( m mo l / L) 10 10 100 mg / L

表 4　化合物Ⅰ ,Ⅱ ,Ⅳ和Ⅴ的细胞毒活性

成　分 HL-60 KB S KOV3 Bel-7402 HC T-8 Hela E T BGC-823 293

Ⅰ 　　 50. 26%

Ⅱ 　　 81. 12% 　　 88. 11% 　　 54. 60% 　　 87. 92% 　　 67. 17% 　　 55. 66%

10 10 10 10 10 10

Ⅳ 52. 38% 60. 62% 　　 55. 70%

10 10 10

Ⅴ 51. 97%

100

2　讨论

2. 1　对观光木抗癌活性的一点认识:观光木一直被

民间用来治疗癌症 ,但人们并没有去探究其发挥抗

癌疗效的有效成分 ,甚至没有进行过其粗提物的药

理研究 ,包括动物体内和体外的活性筛选。作者据此

进行了以生物活性跟踪为手段的活性成分筛选研

究 ,由此分离出上述 4个具有生理活性的成分。从某

种意义来说 ,作者阐明了这一中国特有植物在临床

上用于抗癌的物质基础 ,为进一步系统研究该植物

的药用价值提供了一定的依据。

2. 2　体外抗肿瘤活性筛选结果分析:从表 3, 4可以

发现 ,不论是乙酸乙酯部分、正丁醇部分 ,还是化合

物Ⅰ 、Ⅱ、Ⅳ、Ⅴ均对所测试的某些肿瘤细胞株产生

细胞毒作用。通常认为 ,只有当抑制浓度 < 10 mg /L

时 ,其抑制率达到 50%以上才对该肿瘤细胞株产生

细胞毒。因此 ,该植物的抗癌活性可能是植物内多种

有效成分协同发挥作用而产生的。这也表明 ,一种药

用植物实际上就是一个中药复方 ,其疗效完全是由

植物体内的有效成分共同作用的结果。
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