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摘  要：绞股蓝皂苷为绞股蓝的主要活性成分，属于达玛烷型四环三萜，其在药材中含量高、容易获得，主要生物活性体现

在抗肿瘤、降血糖、降血脂、心脑血管保护等方面。绞股蓝皂苷易受酸、碱、酶的影响而降解，水解后不仅脱去糖生成次级

苷，而且苷元的结构也会发生变化。查阅近年来国内外文献并进行归纳总结，综述绞股蓝皂苷水解产物化学结构与药理作用

的研究进展，为寻找结构新颖、活性更强的先导化合物提供参考。=
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绞股蓝 dynostemma pentaphyllum= EqhìnbKF=
j~káon为葫芦科绞股蓝属多年生草质藤本植物，在

我国主要产自于秦岭和长江以南广大地区。其药用

始载于明代《救荒本草》，具有清热解毒、止咳化

痰、补气生津、健脾安神的功效xNz。现代研究表明

绞股蓝皂苷（gypenosádes）是绞股蓝的主要有效成

分，其结构与人参皂苷（gánsenosáde）类似，属于

达玛烷型四环三萜，有很高的保健和药用价值xOJQz。

迄今已从绞股蓝植物中分离鉴定了超过 NTM个三萜

皂苷xRJSz。绞股蓝皂苷的 CJP、CJS、CJOM位容易与

不同的糖基键合成苷类化合物，通过酸、碱、酶、

微生物等方法，在加热、微波条件下会使侧链的糖

基与苷元发生水解反应，失去部分或全部糖基，降

解成相应的次级苷、苷元或次级苷元。通过这些手

段获得并研究各种皂苷苷元的类型和结构，是丰富

天然来源皂苷的重要途径。=
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到目前为止，从绞股蓝的水解产物中提取分离

得到的三萜类化合物达到 SM 多个，经过水解后得

到的次级苷或者苷元的药理作用包括抗肿瘤、降血

糖、降血脂等。将近年来股蓝皂苷水解产物化学结

构与药理作用的研究进展加以整理综述，希冀为今

后对该植物的进一步深入研究与充分利用提供参

考，为寻找结构新颖、活性更强的先导化合物提供

理论依据。=
N= =化学成分=

皂苷类成分在绞股蓝植物中大量存在，苷元主

要是达玛烷型四环三萜类。绞股蓝皂苷水解后不仅

脱去糖生成次级苷，而且苷元的结构也会发生变

化，下文分别叙述酸水解、碱水解和微生物转化后

的化学成分。=
NKN=  酸水解=

NVTS 年，k~g~á 等xTz首次从绞股蓝总皂苷的酸

水解产物中得到人参二醇（没有确定 CJOM的构型，

后来证实包括 OMEpFJ人参二醇（N）、OMEoFJ人参二醇

（O）和 2αJ羟基人参二醇（P）。NVVN 年，陈秀珍等xUz

将绞股蓝皂苷经酸水解，分离得到了 2α,19J二羟基JNOJ
去氧人参二醇（Q）。魏均娴等 xVz报道分离得到

OMEoFJONIOQJ环J3β,25J二羟基达玛JOPEOQFJ烯JONJ酮
（R）。NVVP 年马建标等xNMz用 RB硫酸将绞股蓝皂苷

水解，分离得到一个新的绞股蓝苷元 EOMoIORpFJ=
12β,25J 环 氧 JOMIOSJ 环 达 玛 烷 J3βJ 醇 （ S ） 和

EOMoIORpFJ12β,25J环氧JOMIOSJ环达玛烷J2α,3βJ二醇（T）。=
近年来，赵余庆教授课题组从绞股蓝总皂苷的

酸水解产物中先后得到了 NV 个化合物，分别为

OMEoFJ原人参二醇（U）、OMEoFJ达玛烷J3β,12β,20,ORJ
四醇（V）、OMEoFJ达玛烷J3β,6α,12β,20,ORJ五醇（NM）、
拟人参皂苷元JcNN（NN）xNNz、gypens~pogenán=A（NO）、
gypens~pogenán=_（NP）、gypens~pogenán=C（NQ）、
gypens~pogenán= a（NR）、PJlJβJaJgäìcopyr~nosyäJ=
gypens~pogenán=a（NS）xNOz、gypens~pogenán=b（NT）、
gypens~pogenán=d（NU）、gypens~pogenán=c（NV）、
EOMpFJ达玛烷JOQEORFJ烯J3β,20,21J三醇（OM）、EOMpFJ
达玛烷 JOQEORFJ烯 J3β,19,20,21J四醇（ ON） xNPz、

gypens~pogenán= e（OO）、gypens~pogenán= f（OP）、
gypens~pogenán=i（OQ）、gypens~pogenán=g（OR）及

gypens~pogenán=h（OS）xNQz。OMMV年樊晨xNRz用 NMB
盐酸加热回流 Q= h 将绞股蓝皂苷水解，分离得到

EOMoIOPoFJ3β,20βJ二羟基达玛JOQJ烯JONJ羧酸JONIOPJ
内酯（OT）、EOMpFJ3β,20,21ξ,25J四羟基J21,24ξJ环达

玛烷（OU）和EOMpFJ3β,20J二羟基JOQJ达玛烯JNOIOPJ
二酮（OV）。=

OMNM年，白明生等xNSJNTz从绞股蓝酸水解产物中

先后分离得到了EOMpIOPpFJ3β,20βJ二羟基达玛JOQJ
烯JONJ羧酸JONIOPJ内酯（PM）、EOMpIOPoFJ3β,20βJ二
羟基达玛 JOQJ烯 JONJ羧酸 JONIOPJ内酯（ PN）、
EOMpIOQpFJ3β,12β,25J三 羟 基 JOMIOQJ环 氧 达 玛 烷

（PO）、EOPoFJ3βJ羟基达玛JOMIOQJ烯JONJ羧酸 ONIOPJ
內酯（PP）、3β,20βJ二羟基达玛JOOIOQJ烯JONJ羧酸JONIOPJ
內酯（PQ）、3β,20β,25J三羟基达玛JONJ羧酸 ONIOPJ
內酯（PR）、gypegenán=a（PS）、3βJ羟基达玛JOQJ烯JOPJ
羧基JONJ羧酸（PT）、3β,20,23ξ,25J四羟基达玛JONJ羧酸

（PU）、3β,20,21,25J四羟基达玛JONJlJβJaJ葡萄糖苷

（PV）、EOMpFJ3β,20,21ξ,25J五羟基J21,24ξJ环达玛烷

（QM）、EOMpFJ3β,21ξ,22ξ,24,25J五羟基J21,24ξJ环达玛

烷（QN）、3β,20pIORJ三羟基达玛烷JONIOVJ二羧酸

（QO）、OMEpFJ人参三醇（QP）、OMEoFJ人参三醇（QQ）、
3β,12β,23S,24oJ四羟基JOMpIORJ环氧达玛烷（QR）、
OPJlJ乙酰基J3β,12β,23S,25J四羟基JEOMpIORoFJ环氧

达玛烷（QS）、EOMpIOQoFJ3β,12β,25J三羟基JOMIOQJ环
氧达玛烷（QT）、EOMpIOQpFJ3β,12,23β,25J四羟基JOMJOQJ
环氧达玛烷（QU）、ENOoIOMpIOQpFJOMIOQXOMINOJ二环

氧J3β,25J二羟基达玛烷（QV）、NVJ醛基J3β,20pIONJ
三羟基达玛JOQJ烯（RM）、3β,20pIONJ三羟基JORJ甲氧

基达玛JOPJ烯（RN）、OMEpFJ达玛烷J3β,6α,12β,24ξ,25J
六醇（RO）、EOMpFJ=3β,20ξ,21ξJ四羟基JNVJ醛基JONIOPJ
环氧达玛JOQJ烯（RP）、EOMpFJ3β,20ξ,21ξJ四羟基JONIOPJ
环氧达玛JOQJ烯（RQ）、EOMoFJ3β,20,21ξ,23ξJ四羟基

J21,24ξJ环氧达玛JORJ烯（RR）、EOMpFJ3β,20,21ξ,23,25J
五羟基JNVJ醛基J21,24ξJ环达玛（RS）。蒋小虎等xNUz

分离得到达玛JOMEOOFIOQJ二烯J3β,12βJ二醇（RT）。
部分化合物结构见图 N。=
NKO= =碱水解=

iá 等xNVz于 OMNN 年报道从绞股蓝总皂苷氧化碱

解的产物中，分离得到EOMpIOQoFJ3β,20,21β,25J四羟

基JONIOQJ环达玛烷（RU）、3βJ羟基J17βJ达玛烷酸（RV）
以及 OMEpFJ达玛烷JOREOSFJ烯J3β,12β,20J三醇（SM）、
OMEpFJ达玛烷JOREOSFJ烯J3β,12β,20,24J四醇（SN）和

达玛JEbFJOMEOOFJ烯J3β,12β,25J三醇（SO）。化合物 RU、
RV的结构见图 O。=
NKP= =微生物转化=

vì 等xOMz报道利用微生物酶转化技术成功将绞

股蓝皂苷JR转化为人参皂苷 od。朴香兰等xONz利用=
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图 N= =绞股蓝皂苷酸水解产物部分化合物结构=
cigK=N= = ptructures=of=some=compounds=in=~cid=hydrolys~tes=of=d. pentaphyllum=s~ponins

保加利亚乳杆菌对绞股蓝皂苷转化，通过

iCjpJfqJqlc 进行结构鉴定，认为主要转化物为

gypenosáde= i、gypenosáde= if、d~mìäán= A（SP）及

d~mìäán=_（SQ），化合物 SP、SQ的结构见图 P。=

O= =药理作用=
绞股蓝皂苷具有抗肿瘤、保护心脑血管、降血

糖、增强免疫力、保肝等药理作用，水解后得到的=
次级苷或者苷元的药理作用也有一定的变化，下文=
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图 O= =绞股蓝皂苷碱水解化合物的结构=
cigK=O= = ptructures=of=compounds=in=~lk~line=hydrolys~tes=of= =

d. pentaphyllum s~ponins=

简要综述其水解产物的药理作用。=
OKN= =抗肿瘤=

绞股蓝皂苷水解产物的药理作用主要表现在

显著的抗肿瘤活性。白明生 xNTz发现化合物

gypens~pogenán=a（NR）、EOPoFJ3βJ羟基达玛JOMIOQJ
烯JONJ羧酸 ONIOPJ內酯（PP）、gypegenán= a（PS）、
OMEpFJ达玛烷J3β,6α,12β,24ξ,25J六醇（RO）对人乳腺

管癌细胞 jaAJj_JQPR 增殖有较好的抑制作用，

其中化合物 NR的活性最强，半数抑制浓度（fCRM）
为PKV=μg/mL；化合物gypens~pogenán=b（NT）、3β,20βJ
二羟基达玛JOOIOQJ烯JONJ羧酸JONIOPJ內酯（PQ）、3β,=
OMIONIORJ四羟基达玛JONJlJβJaJ葡萄糖苷（PV）、NVJ=

=

图 P= =绞股蓝皂苷微生物转化产物代表性化合物的结构=
cigK=P= = ptructures=of=typic~l=compounds=in=microbi~l=tr~nsform~tion=of=d. pentaphyllum=s~ponins=

醛基J3β,20pIONJ三羟基达玛JOQJ烯（RM）对人肝癌细

胞株 eepdO增殖有较好的抑制作用，其中化合物 RM
的活性最强，fCRM为 NVKS=μg/mL；化合物 NR、PP、
PQ、3β,20β,25J三羟基达玛JONJ羧酸 ONIOPJ內酯（PR）
对人宫颈癌细胞 eei~ 增殖有较好的抑制作用，其

中化合物 PQ活性最强，fCRM为 NSKQ=μg/mL。=
iá等xNOz报道 gypens~pogenán=A体外对人非小细

胞肺癌细胞株ARQV和人肝癌细胞株eepP_增殖有

抑制作用， fCRM 分别为 TNKNT、QQKQO= μmoäLi；
gypens~pogenán= C 对肺癌细胞株 ARQV 和人脑胶质

瘤细胞株 rUT增殖有抑制作用，fCRM分别为 MKNN、
MKRU= μmoäLi。张晓书等 xNQI= OOz通过细胞实验发现

gypens~pogenán= e 对人乳腺癌细胞株 jCcJT（fCRM
为 SKUR= μmoäLi）、人结肠癌细胞株 eqJOV（fCRM为
OUKNP= μmoäLi）具有显著的诱导细胞凋亡作用，对

人前列腺癌细胞株 arNQR、OOosJN、ikCAm和 mCP
也有一定的细胞毒活性； gypens~pogenán= f、
gypens~pogenán=i、gypens~poJgenán=g及 gypens~poJ=

genán= h 对肿瘤细胞 eqJOV、jCcJT 的增殖也有一

定的抑制作用。=
陈良华等xOPz利用黑曲霉和构巢曲霉两种真菌

对福建绞股蓝皂苷进行微生物转化，在 PT=℃条件

下液体发酵 O= d后，高效液相色谱法分析表明构巢

曲霉和黑曲霉的转化产物对肝癌细胞 pjCCTTON
增殖有抑制作用，TO=h的 fCRM分别为 VOKMM、QMKSM=
gLmi；对肝癌细胞 _eäTQMO增殖有抑制作用，TO=h
的 fCRM值分别为 QVKMS、NORKPU= gLmi。另外，灰绿

曲霉转化产物对 pjjCTTON 也有体外抑制作用，

fCRM为 VNKSS=μg/mLxOQz。=
朴香兰等xONz利用保加利亚乳杆菌对绞股蓝提

取物进行微生物转化，转化 S= d所得产物比原提取

物具有更强的抑制肺癌 ARQV 细胞增殖作用。质量

浓度 SOKR= μg/mL 时，转化前绞股蓝提取物对 ARQV
细胞增殖的抑制率低于 RMB，而转化后的绞股蓝提

取物抑制率达到 STKMB。=
OKO= =降血糖=

= = = = = =
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wh~ng 等xNPz通过体外细胞实验，以原钒酸钠

（k~slQ）为阳性对照，发现化合物 gypens~pogenán=
A（NO）、gypens~pogenán=_（NP）、gypens~pogenán=b
（NT）、gypens~pogenán=d（NU）和 3βJ羟基J17βJ达玛

烷酸（RV）可以显著抑制蛋白酪氨酸磷酸酶 N_
（mqmN_）的活性，fCRM分别为 NVKT、OQKR、OPKM、
OQKR、NPKN= μmoäLi，并呈浓度相关，因此这些化合

物被认为具有开发成抗糖尿病药物的潜力。=
OKP= =抑制脂肪酶=

_~á 等xNSz以非处方减肥药奥利司他（lräást~t）
为阳性对照，测定了绞股蓝总皂苷酸水解产物 OR～
RS对脂肪酶的抑制活性，发现总皂苷酸水解产物对

脂肪酶的抑制活性较弱，但化合物 gypens~pogenán=g
（OR）和 PV表现出了中等强度的脂肪酶抑制活性，

它们对于脂肪酶的抑制活性呈浓度相关，最高可以

达到 TVKVB和 TUKRB。=
P= =结语=

近年来对人参皂苷和人参皂苷元抗肿瘤作用

的构效关系研究表明，苷元的活性强于皂苷xORJOSz
。

绞股蓝皂苷作为含有与人参皂苷相似的一类成分，

通过水解，从水解产物里寻找活性更高的绞股蓝皂

苷元新资源可以作为新药研发的候选化合物，具有

重要的意义，因此越来越受到国内外学者的关注。=
PK=N= =水解方法集中在酸水解法=

目前很多对绞股蓝皂苷的研究借鉴人参皂苷

的研究思路，水解方法研究也多集中在利用酸水解

模拟皂苷的体内代谢过程。通过此法发现了大量结

构新颖、活性较高的绞股蓝皂苷元及次生皂苷，对

探索绞股蓝皂苷的代谢产物与人消化道之间的关

系具有重要的指导意义。但是与酸水解法相比，利

用其他方法进行水解绞股蓝皂苷的报道相对较少，

今后应多开展碱水解、微生物转化以及酶水解的实

验探讨，丰富绞股蓝皂苷的结构类型。=
PK=O= =药理作用研究集中在抗肿瘤方面=

绞股蓝皂苷类化合物的药理活性报道多集中

在抗肿瘤活性方面，而且以体外细胞实验为多，缺

少大样本的在体研究。近几年的报道发现其在降

脂、降血糖等方面均有较好的活性。因此，建议对

于其抗肿瘤的研究重点应放在作用机制与靶点上，

在毒理清楚的前提下开展临床研究；除此以外还应

将药理研究的重点放在降脂、降血糖等其他活性

上，并深入探讨其作用机制与靶点，以期从绞股蓝

中发现更多高效、低毒的先导化合物，为开发新药

奠定基础。=
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