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长春花化学成分和药理作用研究进展 
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摘  要：长春花属植物是原产于非洲东海岸的野生花卉，现已广泛分布于世界各地。长春花含有萜类生物碱、二聚吲哚生物

碱、单吲哚生物碱等多种生物碱类活性成分和黄酮类成分。近年来长春花中单体成分或结构修饰物作为药物被广泛用于治疗

多种癌症、糖尿病、高血压及何杰金氏病。综述了近年来对长春花生物碱类和药理活性的研究进展，为更好地开发、利用长

春花提供参考。 
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Abstract: Plants of Catharanthus G.. Don genus are wild flowers which originate from east coast of Africa, and    widely distribute all 
over the world now. There are many kinds of active alkaloids and flavanoid in catharanthus roseus, including terpenoid alkaloid, indole 
alkaloid dimmers, and indole alkaloid, etc. In recent years, monomer composition or structural modification drugs of Catharanthus 
plants have been widely used to treat many kinds of cancers, diabetes, and Hodgkin's disease. Since each constituent has much 
bioactive,the paper summarize research advance in recent years on alkloid composition and pharmacological activity. 
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长春花为夹竹桃科（Apocynaceae）长春花属植

物长春花 Catharanthus roseus (Linn.) G. Don 的全

草，又称雁来红、日日新、四时春、三万花等，在

我国主要产于海南、云南、广东、广西等地。长春

花味微苦，性凉，归肝经，具有解毒抗癌、清热平

肝等功效。长春花中富含萜类生物碱、二聚吲哚生

物碱、单吲哚生物碱等生物碱类和黄酮类化合物，

对多种肿瘤、高血压、痈肿疮毒、烫伤、疟疾、腹

泻及何杰金氏病有治疗作用，还可用于降血糖、利

尿等。笔者对近年来长春花生物碱类、黄酮类等化

学成分及其抗肿瘤、降压、降血糖、调血脂等药理

活性的研究进行归纳总结，为其深入开发和利用提

供参考。 

1  化学成分 
  自上世纪 50 年代发现从长春花中提取的长春

碱和长春新碱对 P1534 小鼠白血病具有显著疗效

后，长春花生物碱的分离、提取及其抗肿瘤作用引

起广泛的注意和深入研究。 
1.1  生物碱类 

到目前为止，从长春花中分离出的生物碱达

130 个以上[1-2]，多具有抗肿瘤活性，其中以长春碱、

长春新碱最有价值，其硫酸盐已用于临床。长春质

碱（vindoline）、文多灵（catharanthine）是合成长

春碱的前体化合物[3]。长春花中总生物碱的量：叶

为 0.37%～1.16%，茎为 0.46%，根为 0.7%～2.4%，

花为 0.4%～0.84%，果皮为 1.14%，种子为 0.18%。 
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按化学结构可将长春花生物碱分为单吲哚生物碱、

二聚吲哚生物碱和其他类生物碱。 
1.1.1  单吲哚生物碱  主要有文多灵、长春质碱、

利血平（reserpine）、文考灵碱（vincoline）等。钟

祥章等 [4] 从长春花地上部分分离出新化合物

vindolinine B，并确定其结构为单吲哚类生物碱。 
1.1.2  二聚吲哚生物碱   主要有长春碱（vinca- 
leukoblastine）、环氧长春碱（leurosine）、长春新碱

（leurocristine）、异长春碱（leurosidine）等。 
1.1.3  其他  从长春花分得的生物碱还有文可宾碱

（vincubine）、文可林宁(vincovalinine)、凯瑟罗新碱

(cathorosine)、色胺、阿玛碱等。 
1.2  生物碱衍生物 
  长春花生物碱衍生物是从两方面对长春碱类进

行结构修饰的产物，一是依据长春花生物碱类药物

的构效关系，对其活性中心进行修饰，合成一系列

长春碱类衍生物，以寻找具有药理活性更强、毒性

更低和抗肿瘤谱更广的长春花生物碱类药物；二是

在保证药理活性的前提下，在一些非活性位点引入

靶向基团（特异性寡肽、单克隆抗体及叶酸等），合

成一系列长春花生物碱类衍生物靶向前体药，以期

降低长春碱类药物的不良反应，提高其治疗指数[5]。 
  长春氟宁是以长春瑞宾为起始原料，在超酸环

境下通过活化长春质碱 C-20′位，合成二氟取代的长

春花生物碱类衍生物[6]。研究表明，长春氟宁对微

管蛋白结合位点的亲和力远小于其他长春花生物碱

类药物，诱导产生的螺旋较小、螺旋松懈时间较短，

因而可在更短的时间将其清除出细胞[7]，这使长春

氟宁的神经毒性减弱。而且长春氟宁对体内肿瘤生

长的抑制率比长春瑞宾高[8]。Shao 等[9]对去甲长春

碱的 C-22 位进行研究，并合成了脱氢长春碱的烷基

甲酸酯衍生物及芳香基甲酸酯衍生物。 
1.3  黄酮类[10-13] 

近年来从长春花中分离出一些黄酮类化合物。

槲皮素类有槲皮素、3′,4′-二-O-甲基槲皮素-7-O- 
[(4′′→13′′′)-2′′′,6′′′,10′′′,14′′′-四甲基十六烷-13′′′-醇- 
14′′′-烯 ]-β-D-吡喃葡萄糖、槲皮素 -3-O-(2,6-二 - 
O-α-L-鼠李糖基-β-D-半乳糖苷)等；山柰酚类有山柰

酚-3-O-(2,6-二-O-α-L-鼠李糖基-β-D-半乳糖苷)、山

柰酚等；还有 4′-O-甲基山柰酚-3-O-[(4′′→13′′′)- 
2′′′,6′′′,10′′′,14′′′-四甲基十六烷基-13′′′-甲苯基]-β-D-
吡喃葡萄糖苷、3′,4′-联-O-甲基芸香苷-7-O-[(6′′→
1′′′)-3′′′,11′′′- 二甲基 -7′′′- 亚甲基十二烷 -3′′′,10′′′- 

烯]-β-D-吡喃葡萄糖苷、4′-O-甲基芸香苷-7-O-[(6′′→
1′′′)-3′′′,11′′′-二甲基-7′′′-羟基-亚甲基十二烷]-β-D-吡
喃葡萄糖苷、丁香黄素-3-O-刺槐糖苷、牵牛花色素、

锦葵色素、报春色素、松香素 3-O-[6-O-(α-鼠李糖

基)-β-半乳糖苷]、7-O-甲基花青素 3-O-[6-O-(α-鼠
李糖基)-β-半乳糖苷]以及小麦黄酮等。 
1.4  其他[10,14-16] 
  从长春花中还发现 β-谷甾醇（β-sitosterol）、3-
表白桦脂酸（3-epi-betulinic acid）、n-pentadecanyl 
octa-dec-19-en-oate、3,7,11,19,23,27-六甲基-15-羟基

亚甲基-二十八烷-5,8,20-三烯-10β,18α-二醇-10β-D-
吡喃葡萄糖苷、 catharanthusopimaranoside A 、

catharanthusopimaranoside B、二十七烷 -13α-醇 - 
13β-D-吡喃葡萄糖苷、n-hentetracont-36-en-5β-ol 等。 
2  药理作用 
2.1  抗肿瘤   
  从长春花中分离出的生物碱多具有抗肿瘤作

用，其中长春碱、长春新碱已应用于临床。长春碱、

长春新碱的化学结构极相似，但抗肿瘤谱不尽相同，

两药间无交叉抗药性。长春碱主要用于治疗何杰金

氏病和绒毛上皮癌[17]；长春新碱主要用于治疗急性

淋巴细胞白血病，也可用于治疗食管癌、睾丸内胚

窦瘤、血小板减少性紫癜等[18]。长春新碱对肝癌细

胞和正常肝细胞的黏弹性有一定的影响，可使肝癌

细胞的黏弹性系数下降，而使正常肝细胞的黏弹性

系数上升[19]。长春花萃取物还具有杀死癌细胞、特

别是乳腺癌细胞的作用[20]。 
孙燕等[21]在Ⅲ期临床试验中进一步观察了去

甲长春花碱对非小细胞肺癌、乳腺癌和其他恶性肿

瘤的疗效和不良反应。结果显示，去甲长春花碱除

对乳腺癌、非小细胞肺癌、淋巴瘤和卵巢癌具有较

好的疗效外，还对鼻咽癌和食道癌有一定的治疗作

用。其中去甲长春花碱单用对晚期非小细胞肺癌的

有效率为 33.3%（4 例/12 例），乳腺癌为 38.5%（5
例/13 例）；与顺铂等联合化疗对肺癌的有效率为

42.0%（161 例/383 例），对卵巢癌为 70.0%（7 例/10
例），对头颈部癌为 50.0%（6 例/12 例），对食管癌

为 66.7%（2 例/3 例）；去甲长春花碱与和阿霉素等

联合治疗乳腺癌的有效率为 60.4%（55 例/91 例），

对淋巴瘤为 81.8%（9 例/11 例），对其他肿瘤的有

效率为 62.5%（10 例/16 例）。 
曾艳波等[22]用溶剂萃取法对长春花地上部分

的 95%乙醇提取物进行分段处理，以肝癌细胞系
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SMMC-7721 为筛选模型，丝裂霉素 C 为阳性对照，

利用 MTT 法测定各提取物的细胞毒活性，结果发

现乙醇总提取物和正丁醇提取物质量浓度为 0.8～
100 μg/mL 时，对肝癌细胞表现出较强的抑制活性，

且呈质量浓度相关性，IC50 分别为 75.0、18.5 μg/mL。
Siddiqui等[23]用MTT法测定长春花提取物对人结肠

癌细胞株 HCT 116 的细胞毒活性。研究表明，长春

花甲醇提取部对HCT 116结肠癌细胞的细胞毒活性

无剂量相关性；正己烷、氯仿及甲醇部位的细胞毒

活性也无剂量相关性，氯仿部位的活性最高；水提

取部位的细胞毒活性较小；文多灵质量浓度为 200 
μg/mL 时，也显示一定细胞毒活性；长春花碱的细

胞毒活性呈质量浓度相关性，IC50为 60 μg/mL，活

性最强。 
M 期细胞阻滞剂长春花碱作为常用的临床抗

癌药物，其抗癌作用机制之一可能是诱导癌细胞阻

滞。钟以胜等[24]观察了在长春花碱 0.05 μg/mL 存在

的情况下，MOLT-4 细胞培养 0～12 h 后的变化，以

培养液代替药物做对照，每隔 1 h 收获 1 次细胞，

进行流式细胞术检测，观察 DNA 直方图细胞周期

变化情况。结果显示，长春花碱 0.05 μg/mL 诱导急

性淋巴细胞性白血病细胞株 0～8 h，细胞周期阻滞

程度逐渐增加，但细胞凋亡率并无显著改变，表明

在一定的药物质量浓度下，细胞组织的诱导可单独

实现，而不伴随凋亡细胞的显著增加。 
长春花生物碱类衍生物的结构相似，由碳-碳桥

连的吲哚-二氢吲哚多环系统构成，其中吲哚部分为

长春质碱环（catharanthine），二氢吲哚部分为文多

灵环。研究表明这类药物的细胞毒性是通过与微管

蛋白的结合来实现，它们在微管蛋白二聚体上有共

同的结合位点。由于药物与微管蛋白二聚体的结合

抑制微管聚合，阻碍纺锤体微管的形成，使分裂的

细胞不能形成纺锤体而使分裂停止于中期，从而阻

止癌细胞分裂繁殖[25]。 
  长春新碱还可以干扰蛋白质代谢及抑制 RNA
多聚酶的活力，引起肿瘤细胞膜脂质成分改变。梁

谋等[26]发现长春新碱在明显抑制人慢性骨髓性白

血病 K562 细胞增殖的同时，显著减弱细胞膜磷脂

酰肌醇激酶的活性，提示降低该酶的活性是其影响

细胞核酸或蛋白质代谢，进而抑制细胞增殖早期生

化过程的机制之一。 
2.2  降血压 

给麻醉的猫、犬、兔 iv 长春花生物碱 1.5～4 

mg/kg，可产生显著的降压作用，作用持续约 1 h；
剂量大于 4 mg/kg 时，血压剧烈下降并可导致死亡。

长春花总碱还有扩张冠状血管的作用[27]。 
2.3  降血糖和降血脂 
  Islam 等[28]选用正常大鼠和链脲佐菌素诱导的

糖尿病大鼠，研究了长春花叶的石油醚、醋酸乙酯、

氯仿提取物的降血糖和降血脂作用。给正常大鼠和

糖尿病大鼠 ip 单剂量长春花各提取物 150 mg/kg，
于给药第 0、 1、2、3、6、10、16、24 h 时检测空

腹血糖水平，并在给药 24 h 后检测三酰甘油（TG）

和总胆固醇（TC）水平。结果对正常大鼠和糖尿病

大鼠，石油醚和醋酸乙酯提取物明显降低血糖水平

有长春花提取物均能降低 TC 和 TG，其中以醋酸乙

酯提取物的效果最明显。与二甲双胍盐酸盐 150 
mg/kg 比较，3 个提取物中醋酸乙酯提取物的降血

糖和降血脂活性最强。长春花的醋酸乙酯提取物中

含有黄酮类和生物碱类化合物，其抗糖尿病活性机

制很可能是与其增强糖原生成、降低糖原异生作用

或减少了葡萄糖在肠内的吸收作用有关。 
3  结语 
  长春花的主要化学成分包括多种生物碱类、黄

酮类等，生物碱类的药理作用主要有抗肿瘤、降压、

降血糖、降血脂。但由于生物碱类成分对神经系统

有毒性和局部刺激性较大，因而限制了其使用。针

对这一问题，研究者已加快对长春花生物碱的深层

次研究、开发和利用，并试图通过结构改造获得其

衍生物，以及开发新剂型等多种方法来降低其不良

反应。虽然对长春花生物碱类化合物和药理作用的

研究报道较多，但针对黄酮类和其他类化合物的研

究还相对较少。为了更好地挖掘、利用长春花资源，

今后的研究重点应着眼于长春碱类药物低毒性的结

构修饰以及抗肿瘤作用机制的研究，并且对长春花

其他类化合物的分离和提取，以及各类化合物的药

理作用做更深一步的研究。 
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