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摘　要: 综述了近 10年来花椒属 ( Zanthoxy lum L. )植物中发现的新化合物及其生物活性研究概况 ,并且简单讨论

了化合物结构同生物活性之间的关系。
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　　花椒属 ( Zanthoxylum L. )属芸香科 ( Rutaceae) ,此属植

物全世界约有 250种 ,我国约有 45种 ,其果实、根、茎、叶均

作药用 ,具有镇痛、麻醉、抑菌、杀虫、抗癌等功效。 有关该属

植物的形态组织学研究和前期化学成分研究已有报道 [1, 2]。

本文就近 10年来该属植物中的生物活性成分研究情况予以

介绍。

1　花椒属植物中发现的新化合物

近年来从花椒属植物中发现的新化合物主要有生物碱、

酰胺、木脂素、香豆素及三萜、甾醇、烃类和黄酮等成分。

1. 1　生物碱: 生物碱类化合物具有多种特殊而显著的生理

作用 ,主要有抑制血小板凝集 ,细胞毒活性 ,抑制 DN A异构

酶和选择性抑菌作用。结构见图 1( 1～ 24) [3～ 15] ,其中青花椒

碱 ( schinifo line) ( 1)是第一个从花椒属植物中发现的 4-喹啉

酮类生物碱 [3] ; simulanoquino line( 2)是天然存在的二聚生物

碱中第一个发现是由二氢苯并菲啶 ( dihydrobenzo [c ]

ph enanthridine)和 2-羟基喹啉 ( 2-quinolone)之间通过碳 -碳

键连接形成的生物碱 [4]。

1. 2　酰胺: 酰胺类化合物是花椒属植物中常见的生物活性

成分 ,近期发现的新化合物的结构见图 1( 25～ 34) [16～ 20 ]。

1. 3　木脂素:木脂素 ( lig nans )是一类在生物体内由双分子

苯丙素衍生物聚合而成的化合物。 主要生物活性有抗癌、致

泻、强壮、杀虫、毒鱼及肌肉松弛等作用。 其分子中常有多个

不对称碳原子 ,遇酸碱易异构化 ,生物活性常和该化合物的

构型有关。 从该属植物中发现的新的木脂素见图 1 ( 35～

40) [20～ 24]。

1. 4　香豆素:香豆素 ( coumarin)是邻羟桂皮酸的内酯 ,具有

芳香甜味。 香豆素在植物体内低浓度时刺激发芽和生长 ,高

浓度时则抑制发芽和生长。香豆素在动物体内有毒性 ,抗菌 ,

毒鱼 ,平滑肌松弛 ,抗凝血和光敏等生理作用。从该属植物中

发现的新的香豆素见图 1( 41～ 48) [25～ 26] ,其中 43～ 45能够

抑制血小板凝集。

1. 5　黄酮:黄酮类化合物 ( flav onoids)是植物中常见的一类

生物活性成分。近年来从花椒属植物中发现的新的黄酮见图

1( 49～ 51) [24, 27] ,其中 49具有抑制血小板凝集的作用 [23 ]。

1. 6　其他类型的化合物: 90年代以来从花椒属植物中新发

现的其他类型的各种化合物结构见图 1( 52～ 55) [23, 24, 28]。

2　花椒属植物成分的生物活性及构效关系研究

2. 1　驱虫作用: 花椒属植物中的很多品种都具有驱除肠内

寄生虫的作用 ,如秦椒 Zanthoxylum piperitum DC. , Z.

limonella , 花椒 Z . bungeanun Maxim等 [29]。 花椒油中含有

的 asca ridole是一种应用广泛的驱虫剂。 Andress N等人在

研究了 Z. liebmannianum 后 ,证明其水提液能够减少绵羊

肠道中线虫虫卵的数量 ,同时生物活性实验表明 ,花椒属植

物普遍含有的酰胺α-sanshoo l对蛔虫有致命的毒性 [29]。

2. 2　杀虫作用: 路纯明等人对花椒挥发油组分进行分离和

鉴定 ,证明其中含有的 β -水芹烯 (β-phellandr ene )和里哪醇

( linalo ol)具有较好的杀灭杂拟谷盗成虫的作用 [30 ]。

2. 3　抗菌作用: 花椒对几种储粮霉菌 ,如玉米象、储粮曲霉和
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图 1　近年来从花椒属植物中发现的新化合物及生物活性成分

青霉等都有抑制效果。 花椒属植物中含有的苯并菲啶生物

碱 ,如 chele ry th rine和 dihydro cheler yth rine等 ,大多具有抗

菌活性和细胞毒 ( cyto tox ic )活性从香椒子 Z . schinifolium

Sieb. et Zucc.中首次分离到的青花椒碱 ( 1) ,对革兰氏阳性

菌有很好的选择抑制活性 [3]。

2. 4　抑制血小板凝集作用:花椒属植物中含有的生物碱很多

都具有抑制血小板凝集的活性 ,根据结构不同 ,这种抑制作用

也表现出较大的差异。 Sheen W S等人发现吲哚类生物碱 1-

羟基吴萸次碱、吴萸次碱和 1-甲氧基吴萸次碱 ( 1-methoxy ru-

taecarpine 8)具有体外抗血小板凝集因子 ( PAF)作用。这 3种

生物碱对于由 AA( arachidonic acid)诱导的血小板聚集的抑

制作用比由胶原蛋白 ( collag en)诱导的血小板聚集的抑制作

用强 ,但由于它们对由胶原蛋白诱导的血小板聚集也有抑制

作用 ,所以它们的抗 PAF机制可能与阿司匹林不同 [8, 31]。

Chen I S等人研究了野花椒 Z . simulans Hance,发现其中含

有的阿朴啡类生物碱 N -acety ldehydro anonaine, N -acety-

lanonaine和 N -acetylnornuciferine[9, 10, 12];喹诺酮类生物碱

simuleno line, benzosimuline, zanthobungeaninem, eduli-

tine, huajiaosimuline[12];喹啉类生物碱γ-fagarine, skimmia-

nine, robustine[12];苯并啡啶类生物碱 decarine以及吖啶酮

类生物碱 arbo rinine[12]等都具有抗血小板凝集的作用。 其中

只有 hua jiao simuline可以抑制由凝血酶 ( thrombin)诱导的血

小板凝集。 值得注意的是 , 4-meth oxy-1-methyl-2-quino lone

( 56)能够有选择地抑制由 AA诱导的血小板凝集。 而喹诺酮

类生物碱 per oxy simulenoline( 18)和 zanth odioline( 57) ,根本

不抑制血小板凝集 ; simuleno line( 17)和 benzo simuline( 19)

虽然具有抑制 PAF的活性 ,但是不具有选择抑制性。 造成活

性差异的原因可能是喹诺酮类生物碱中吡喃环的存在 [12]。此

外 , ch eler ythrine, dictamnine[26 ]和 avicine pseudocyanide[32]

也具有很强的抑制血小板凝集活性。

酰胺也是花椒属植物中所含的一类抗 PAF物质。 Chen I

S等人研究发现 lanyuamide I ( 32) , la nyuamide II ( 33) , te-

trah ydrobungeanool ( 25) , ( 2E , 4E , 8Z , 11Z ) -及 ( 2E , 4E ,

8Z , 11Z ) -2′-hydroxy-N -isobut yl-2, 4, 8-11-tetradecate-

tra enamide ( 58, 59) ,γ-sanshool ( 60)和 h ydro xy γ-sanshoo l

( 61)是全缘叶花椒 Z . integrifoliolum ( Mer r. ) M en.中主要

抗血小板凝集成分。 后 4种酰胺的活性实验数据还表明连在

5位上的碳链中双键数越多 ,抗血小板凝集活性越低 [24]。

Shen W S等人从樗叶花椒 Z. ailanthoides Sieb. et

Zucc. 中得到的 dihydro ala tamide对由 AA诱导产生的血小

板凝集具有选择抑制性 ,而 N -p-couma roy ltyr amine能够显

著地抑制 DAP诱导的血小板凝集 [28 ]。

除生物碱和酰胺外 ,花椒属植物中含有的其他类型的化

学成分对血小板的凝集也有一定的抑制作用。如 Z. integri-

f oliolum 含有的黄酮 3, 5-diacety ltambulin ( 49) , prudo-

mestin[24] , Z. simulans中含有的香豆素 aesculetin dimethyl

eth er[12] , Z . schinif olium 中含有的香豆素 schinicouma rin

( 43) , acetox yaurapten ( 44) , schininally lo l ( 45) , ( -) -ace-

to xycollinin( 62) , aurapten( 63) , collinin( 64)等都具有抗血

小板凝集的作用。生物活性实验表明 , aurapten和 collinin的

抑制活性更高 ,而从同种植物中得到的香豆素 hydrangetin

( 65)和 um belliferone( 66)则不具有抑制血小板凝集的作用。

通过比较发现 , 7位萜烯基或氧化萜烯基的存在 ,使得香豆

素抑制血小板凝集的活性得以提高 [26 ]。

2. 5　细胞毒活性: 在 Chen I S等人的实验中 simulenoline

( 17) , benzosimuline ( 19)和 hua jiao simuline表现出很强的

细胞毒活性 ,其中 huajiao simuline的活性大大强于前两

者 [12]。从北美花椒 Z . americanum Mill中分离到的 4个香豆

素: dipetaline ( 67) , allox anthoxyletin ( 68) , xanthoxyletin

( 69) , xanth yletin( 70) ,它们均具有不同程度的细胞毒活性 ,

其中含异戊二烯基的香豆素 ( 67)活性最强。它们能够阻断胸

苷进入白血病细胞 ( HL-60)进而抑制 DNA的合成。 通过比

较发现 , 4个香豆素中含有异戊二烯基对活性的贡献比甲氧

基的贡献更大 ,而且角形骨架的吡喃香豆素活性明显高于线

形骨架的吡喃香豆素 [33 ]。

2. 6　抑制 DNA异构酶: DN A异构酶在 DN A合成复制过

程中具有重要作用 ,直接影响到细胞的生长和分裂 ,因此

DNA异构酶抑制剂的研究对于开发抗癌药物具有重大意

义。 从花椒属植物中分离得到的 iso faga ridine( 7) , nitidine,

chelery g th rine等化合物具有对 DNA异构酶的抑制作用 [7 ]。

另外 ,香豆素 collinin和苯并啡啶类生物碱 oxynitidine具有

抑制乙肝病毒 ( HBV ) DN A复制的功能 [25 ]。该属植物成分中
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某些化合物具有对 DN A异构酶的抑制作用 ,可能是其细胞

毒活性的主要机制。

3　结语

由以上研究结果可以看出 ,花椒属植物在我国资源丰

富 ,其生物活性成分种类繁多 ,各类生物活性化合物的构效

关系研究尚属起步 ,有待进一步深入而系统的研究。
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