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摘　要：黑老虎兼具药用与食用价值，其根茎作为传统民间药物，可用来减轻炎症和缓解疼痛，而果实则汁多味

甜，营养价值高。大量研究证实，黑老虎具有抑菌、抗炎、保肝、抗肿瘤等药理活性，这主要归功于其富含木脂

素类、萜类、挥发油类和酚类等化学成分。为了进一步阐明黑老虎抗炎、抗癌活性成分及药效物质基础，本文对

黑老虎上述化学成分及其在抗炎、抗癌方面的生物活性进行了综述，特别是它们在抑制细胞增殖、诱导细胞凋

亡、调节免疫系统等方面的作用机制。旨在为天然植物的药用开发与资源利用提供新的思路，拓展黑老虎的应用

领域，推动其产业的可持续健康发展。
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Abstract： Kadsura  coccinea  is  recognized  for  both  medicinal  and  edible  applications,  with  its  rhizomes  traditionally
utilized in folk medicine for inflammation reduction and pain alleviation, while the fruits are characterized by juicy texture,
sweet flavor, and high nutritional value. The pharmacological activities of Kadsura coccinea, specifically antibacterial, anti-
inflammatory,  hepatoprotective,  and  antitumor  effects,  are  systematically  validated  through  empirical  research,  as  these
therapeutic  actions  are  pharmacologically  correlated  with  its  unique  phytochemical  composition  comprising  lignans,
triterpenoids,  volatile  oils,  and  phenolic  compounds.  To  further  elucidate  the  anti-inflammatory  and  anticancer-active
constituents  along  with  the  pharmacodynamic  material  basis  of  Kadsura  coccinea,  the  aforementioned  chemical
components  and  their  bioactivities  in  anti-inflammatory  and  anticancer  contexts  are  comprehensively  reviewed,  with
particular  emphasis  on  their  mechanisms  of  action  involving  inhibition  of  cell  proliferation,  induction  of  apoptosis,  and  
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immunoregulation.  This  review  aims  to  provide  novel  perspectives  for  medicinal  exploitation  and  resource  utilization  of
natural botanical resources, expand the application domains of Kadsura coccinea, and promote the sustainable development
of its industrial chain.

Key words：Kadsura coccinea；chemical composition；anti-inflammatory；anticancer；mechanism of action

癌症源于正常细胞转变为肿瘤细胞的多阶段过

程，是影响人类健康的最大死亡原因之一 [1−2]。

2024年世界卫生组织国际癌症研究机构（Interna-
tional Agency for Research on Cancer，IARC）的研究

报告显示，2022年全球有 2000万新发癌症病例和

970万癌症死亡病例，预计到 2050年，全球癌症新发

将超过 3500万例，与 2022年相比，将激增 77%。炎

症是百病之源，与癌症等多种恶疾存在密切联系[3]。

在炎症、癌症治疗中，药物毒副作用及多药耐药性问

题严重影响治疗效果[4]。因此，寻找作用强、毒性低

的抗炎、抗癌药物是当前的研究热点。中医药是中

华文明的伟大瑰宝，在疾病的预防和治疗中独具优

势，近年来，中医药在疾病治疗中发挥的作用日渐显

著，具有抗炎、抗癌的中药生物活性分子逐渐被鉴定

出来[5]。随着分离分析化学技术的快速发展，中药活

性成分在抗炎、抗癌方面的治疗优势越来越受到研

究者们的广泛关注。

侗药黑老虎 [Kadsura  coccinea  （Lem.）  A.C.
Smith]又名冷饭团、布福娜等，为五味子科南五味子

属（Kadsura Kaempf. ex Juss.）植物，多分布于我国湖

南、广西、云南等地，主要以根或藤入药，是一种历史

悠久的民间用药[6]。其性温、味辛、微苦，主治慢性

胃炎、溃疡病、风湿骨痛、痛经等[7]，具有抑菌、抗

炎、抗氧化、保肝、抗肿瘤等药理活性。研究表明，

黑老虎根茎中木脂素类和萜类等化合物主要表现为

抗肿瘤、抗炎作用，果实中木脂素类和酚类化合物的

抑菌、抗氧化、保肝作用则更为凸显[8]。随着黑老虎

化学成分相关研究的不断深入，其现代药理活性研究

取得了较大进展，特别是黑老虎药用部位根茎中的主

要药效成分木脂素、萜类等，在抗肿瘤方面的药理作

用尤为引人关注[9]。研究者通过 CiteSpace可视化分

析指出，黑老虎果实等非药用部位的利用以及各部位

化学成分的药理作用也是当前的研究热点[8]。基于

此，本研究将从黑老虎化学成分、抗炎及抗癌作用机

制方面对相关文献进行梳理，以期为黑老虎的药效物

质基础研究、抗炎及抗癌药物研发及非药物部分开

发利用提供参考。 

1　黑老虎化学成分
黑老虎化学成分丰富，结构多样，目前已发现的

化合物有 200多种，主要包括木脂素类、三萜类、倍

半萜类、挥发油类、酚酸及多酚类等，其中木脂素类

和萜类化合物是黑老虎主要活性成分。 

1.1　木脂素类

木脂素类化合物广泛存在于五味子等天然植物

中，南五味子属植物的特征木脂素成分主要有两类，

一类是基本母核为联苯环辛烯的联苯环辛烯类木脂

素，另一类是在其基础上，以 C-16为中心衍生而来

的螺苯并呋喃型联苯环辛烯类木脂素，后续新发现的

木脂素类化合物的基本骨架以这两类为主，主要区别

是取代基不同[10−11]。

黑老虎植株中木脂素成分丰富[12]，为全面了解

黑老虎不同部位（根、茎、叶、果实）木脂素成分、分

布情况及生物活性，高渐飞等[13] 系统分析了黑老虎

根、茎、叶中木脂素分布情况，鉴定出木脂素类成分

39个，根、茎、叶含有 17个相同成分，叶中特有成分

2个。

新型不同结构的木脂素分子不断被发现。黑老

虎根中首次分离出新的具有二苯并环辛二烯骨架的

木脂素 heilaohulignans A-C和螺苯并呋喃二苯并环

辛二烯木脂素[14]。茎中分离出新的二苯并环辛二烯

木脂素 kadsuindutains  A-E，均含有罕见的 2',4'-双
氧-2',3'-二甲基丁酰基结构[15]。果实中新发现有联苯

环辛烯类木脂素（aS,7R,8R,8'S,7'R） -7-苄酰氧基 -
7,7',8,8'-四氢-4,5-亚甲二氧基-3,3',4',5',7'-五甲氧基-
8,8'-二甲基-二苯并 [a,c]环辛烯（血藤果素 A）和环

木脂素 3,4-二羟基-3',4'-二甲氧基-6,7'-环木脂素[16]。

根茎中木脂素成分丰富，抗炎、抗癌生物活性显

著[17]。Yang等[18] 从黑老虎根中分离出 4种新的二

苯并环辛二烯木脂素 heilaohusus A-D，通过评估细

胞毒性活性 ， heilaohusus  C对四种人癌细胞系

（HepG-2、HCT-116、BGC-823和 Hela）表现出弱细

胞毒性，heilaohusus1对 RA-FLS细胞系具有潜在的

抗 RA（类风湿性关节炎）活性。黑老虎根中分离出

的二苯并环辛二烯木脂素 heilaohusuins B对对乙酰

氨基酚（APAP）诱导的 HepG-2细胞有显著保护作

用[19]。根瘤的乙醇提取物中分离出的二苯并环辛二

烯木脂素 kadsuralignan G、L表现出中度 NO抑制

活性[20]。甲醇提取物中的二苯并环辛二烯木脂素乙

酰基脲素 R、二苯并环辛二烯木脂素 A，在用

1.2 mmol/L T-丁基过氧化氢中毒的原代培养大鼠肝

细胞中显示出保护作用[21]。作为非药用部位，黑老虎

新鲜果实中分离出的 14种新 2,2'-环木素 heilaohu-
 

黑老虎果实 4种二苯并环辛二烯木脂素显示出良好的保肝活性
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图 1    黑老虎果实中主要的保肝活性成分[22]

Fig.1    Main hepatoprotective active ingredients in the fruit
of Kadsura coccinea[22]
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guosus  A-N通过评估保肝活性 ，其中有 4种在

HepG-2细胞中显示出良好的保肝活性（图 1）[22]。 

1.2　萜类化合物

黑老虎萜类化合物在数量和丰度上以三萜类为

主，根部数量多于茎和叶[11]，另有少量的倍半萜类。

近十年已分离鉴定出的三萜类化合物达 40余种，是

黑老虎中天然产物的研究热点[12]。三萜类化合物有

三种类型成分：羊毛脂甾烷型三萜类、环菠萝蜜烷型

三萜类和降三萜类[11]。

随着研究的不断深入，新型特殊结构的黑老虎

萜类化合物不断被分离、鉴别。Yang等[23] 从黑老虎

中分离出新型结构 18（13→17）-abeo-3,4-seco羊毛

脂甾烷型三萜 heilaohuacid A，环菠萝蜜烷型三萜

heilaohuacid E，3,4位碳键断裂开环的环菠萝蜜烷型

三萜 heilaohuacid E，目前为止，这种类型的羊毛脂甾

烷三萜类衍生物很少被报道。该课题组还从黑老虎

中分离了多种结构多样的倍半萜类化合物，经药理学

网络分析，可以减轻类风湿性关节炎[24]。黑老虎茎的

乙醇提取物中含有罕见 14（13→12）-abeo-lanostane
骨架的重排 6/6/5/6-融合三萜酸 kadcoccine酸 A-N，

该骨架的 C-17侧链上 5-取代的 2（5H）-呋喃酮基

序[25]。茎中还被分离出含有罕见辛烷基三萜烷结构

的 kadsuricoccins A和具有特殊扩展 π共轭系统的

14（13→12）-abeolanostane羊毛脂甾烷型三萜类化

合物 kadcoccitanes E-H（图 2）[26]。
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本研究中具有扩展共轭体系的羊毛脂甾烷型三萜化合物

含有辛烷基
三萜烷结构
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图 2    具有特殊的扩展 π共轭系统的羊毛脂甾烷型
三萜类化合物[26]

Fig.2    Lanostane triterpenoids featuring extended-
conjugated systems[26]

 

药用植物萜类化合物结构复杂、生物活性多样、

作用机制复杂。Liang等[27] 从黑老虎中分离出 3个

新的三萜类化合物 kadcotriones A-C以及生物遗传

相关的羊毛脂甾烷型三萜类化合物 kadcotriones D，

其中化合物 kadcotriones  A具有 12,14β-二甲基

6/6/6-稠合三环骨架，化合物 kadcotriones B-C具有

6/6/5三环三萜，研究表明，化合物 B和 D表现出抗

HIV-1活性。

Nguyen等[28] 从黑老虎根中分离出两种羊毛脂

甾烷型三萜类化合物可显著抑制人类免疫缺陷病毒-1
蛋白酶，研究结果表明，这些三萜类化合物是开发抗

人类免疫缺陷病毒/获得性免疫缺陷综合征药物的潜

在候选者。 

1.3　挥发油类化合物

挥发油又称植物精油，广泛存在于黑老虎的根、

茎、叶中，是其活性成分的重要组成部分，含烃类、

醇类、萜类成分较多，相对分子量小、脂溶性较强，生

物利用率高，在疾病的预防与治疗中可快速发挥

疗效[29]。

关于黑老虎挥发油的化学成分报道较早，1983
年芮和恺等[30] 利用气质联用技术鉴定出 α-蒎烯、β-
蒎烯、柠檬烯、对-聚伞花素、壬醛、龙脑、樟脑、α-松
油醇、乙酸龙脑酯、黄樟醚、桂皮醛等 11种挥发油

成分。彭富全等[31] 从黑老虎挥发油中分离出 151种

化合物，主要成分有异石竹烯、δ-榄香烯、乙酸龙脑

酯、δ-荜澄茄烯、β-古芸烯、γ-依兰油烯及其水合物。

为深入探究黑老虎挥发油化学成分组成差异，不同研

究者分别从不同产地、不同品系、不同部位及不同提

取工艺等方面开展了相关研究。福建、广西、广东三

地黑老虎挥发油中鉴定出 51种化合物，共有成分有

20种，分别占各自挥发油总量的 51.45%、38.08%、

62.95%，可作为黑老虎产地鉴别指标[32]。湖南通道

黑老虎“大红”、“紫黑”和“虎绿”三个品系的黑老虎

根、茎、叶中鉴定出 116种挥发性成分，各器官挥发

油中蒎烯的相对含量最高，根部提取率和成分数量均

高于茎和叶[33]。关于黑老虎挥发油成分对疾病的作

用机制，经神经网络药理学分析，黑老虎根中 17种

相对含量大于 1%的挥发油成分，有 30个主要作用

靶点，20个主要相关通路，其中炎症相关的通路包

括 NF-κB通路、胆碱能抗炎通路，为黑老虎药效分

析提供了参考[34]。黑老虎非药用部位果实的果皮挥

发油（PeO）、果肉挥发油（PuO）和种子挥发油（SeO）

中富含 β-石竹烯、γ-无定形和正十六烷酸等挥发油

成分，其中，PeO诱导 MCF-7细胞增殖，是雌激素主

要活性成分，为治疗更年期症状提供了植物雌激素的

新来源[35]。 

1.4　酚类化合物

酚类化合物可分为简单酚类（酚酸）和多酚类，是

广泛存在于植物中的一类次生代谢产物，具有抗氧

化、抑菌等重要生物活性，是植物生产发育与抗逆性

的重要影响因素，关系着食品安全与生命健康。

为了系统探究黑老虎各部位酚类化合物的化学

成分与生物活性，高渐飞等[36] 探究了黑老虎根、茎、

叶中酚酸类化学成分的分布与富集差异，分离鉴定

出 137个酚酸代谢物，其中包括绿原酸、咖啡酸、阿

魏酸、没食子酸等多种药理活性成分，这些成分可成

为新药研发目标物，为进一步开发黑老虎非药用部位

提供了参考。研究发现，叶、茎的酚酸类成分富集程

度差异小，根部数量和积累量显著下降，和酚酸进入

到木脂素合成苯丙烷代谢途径有关[37]。为进一步明

晰黑老虎酚酸类代谢物呈下调趋势，木脂素类代谢物

呈上调趋势，通过 KEGG代谢通路分析及苯丙氨酸

代谢通路研究发现，黑老虎根部共有差异代谢物中，
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合成木脂素的酚酸类前体代谢物在茎部积累明显，证

实了更多酚酸类前体代谢物合成了木脂素[38]。

关于酚酸的生物活性，Lu等[39] 分析了黑老虎提

取物的酚类特征和对人脐静脉内皮细胞（HUVECs）
的保护作用，证实浓度为 50~200 μg/mL的黑老虎果

皮酚类提取物显著提高了 H2O2 暴露后的细胞活力，

可抑制丙二醛（MDA）和活性氧（ROS）的过量产生，

提高了超氧化物歧化酶（SOD）和谷胱甘肽还原酶

（GR）活性，说明黑老虎富含潜在抗氧化能力的酚类

物质，对开发营养保健品和膳食补充剂具有较高价

值。黑老虎不同果实部分（外果皮、中果皮、种子和

核心）提取物富含黄酮醇（槲皮素）、黄烷酮（柚皮

素）、花青素（花青素和飞燕草素）和花青素（花青素

3-O-葡萄糖苷（kuromanin）、花青素 3-O-半乳糖苷

（ideain）、花青素 3-O-芸香糖苷（keracyanin）和花青

素 3,5-二-O-葡萄糖苷（cyanidin），是高抗氧化活性和

关键酶抑制的关键因子[40]。 

2　黑老虎抗炎活性与作用机制 

2.1　抗炎活性

炎症反应是一种机体通过巨噬细胞等免疫细胞

清除损伤因子的保护机制。一氧化氮（NO）是活化的

巨噬细胞分泌的炎症介质，其分泌水平是检测炎症活

性的重要指标[41]。

现代药理研究表明，黑老虎富含木脂素、萜类等

多种药效成分，为深入探究抗炎活性分子，近年来，研

究人员多采用脂多糖（Lipopolysaccharide，LPS）诱导

小鼠巨噬细胞 RAW264.7所建立的巨噬细胞炎症模

型[42] 对黑老虎的抗炎活性进行研究。通过构建脂多

糖（LPS）诱导小鼠巨噬细胞 RAW264.7释放 NO模

型评价抗炎活性，从黑老虎果实的 75%乙醇提取物

中分离得到的木脂素类化合物可以有效抑制 LPS诱导

的 RAW264.7细胞 NO的释放，抑制率为 64.45%[16]。

另有研究从黑老虎叶片 9种分离株中发现有 4种木

脂素化合物能显著抑制 NO产生，IC50 值分别为

36.4、10.2、12.3和 21.7 μmol/L[43]。二苯并环辛二

烯木脂素尤为显著，体外实验表明，黑老虎中分离出

的 二 苯 并 环 辛 二 烯 木 脂 素 kadsuralignan  G和

kadsuralignan L表现出中度抑制 LPS和重组小鼠干

扰素 γ 活化的 RAW264.7细胞中 NO的产生[20]。黑

老虎茎中分离出的二苯并环辛二烯木脂素

kadsuindutains A-E[15]、氯仿提取物分离出的二苯并

环辛二烯木脂素和芳基萘木脂素，均能抑制 NO的

产生[44]。通过 Griess法对分离的木脂素进行 NO抑

制活性测定，进一步验证了从黑老虎中分离出木脂素

能显著抑制 NO产生[45]。黑老虎中倍半萜类化合物

匙叶桉油烯醇表现出较强抑制 LPS/INF-γ 诱导

NO的产生，具有抗炎活性[46]。综上所述，黑老虎中

木脂素、萜类等主要药效成分表现出显著的抗炎活

性，是挖掘天然抗炎药物的有效途径。 

2.2　抗炎机制

黑老虎药效成分发挥抗炎活性主要通过抑制核

因子 κB（NF-κB）和通过调节 Nrf2蛋白相关通路实

现。核因子 κB（NF-κB）信号通路是与炎症反应密切

相关的信号通路之一[47]。

NF-κB蛋白可以与多种其他蛋白质产生协同作

用，形成多种更加复杂的信号通路，在炎症反应中发

挥着极为重要的作用。当机体受到外界病毒等刺激

时，会释放炎症因子，Nrf2是抗氧化应激反应的重要

调节因子之一，参与防御多种氧化应激/炎症介导的

相关疾病[48]。

Yang等[24] 从黑老虎乙醇提取物中分离出 4种

倍半萜类化合物和 18种倍半萜类衍生物并探究了

抗炎药理作用，研究表明，化合物 Gaultheriadiolide
对类风湿关节炎-成纤维样滑膜（RA-FLS）细胞增殖

的抑制活性最强，IC50 值为 9.37 μmol/L，抗炎机制是

抑制 NF-κB和 JAK2/STAT3信号通路，研究同时表

明有 9种倍半萜类化合物对 LPS诱导的 RAW264.7
细胞中 TNF-α 和 IL-6释放表现出显著抑制作用，

IC50 值范围在 1.03~10.99 μmol/L之间。另外，从黑

老虎乙醇提取物分离得到的新型三萜类化合物

Heilaohuacid G还能通过抑制 NF-κB通路诱导 RA-
FLS细胞凋亡（IC50 值为 8.16±0.47 μmol/L），从而控

制炎症反应[49]。孙雅慧等[50] 证实了不同浓度黑老虎

醇提乙酸乙酯萃取物（EC）和乙酸乙酯提取物（ET）
对 LPS诱导的 RAW264.7细胞 NO生成的抑制率

相近，其中组分 ET5对 NO生成的抑制作用最强，是

黑老虎根抗炎的主要有效部位，抗炎机制与激活

Nrf2-HO-1/NQO-1通路有关。黑老虎提取物及化学

成分能通过抑制 NF-κB激活，调节 Nrf2蛋白相关通

路，增强细胞抗炎活性，在防御炎症介导疾病方面具

备潜力，可以进一步深入研究。 

3　黑老虎抗癌活性与作用机制 

3.1　抗癌活性

为了判断和筛选出黑老虎中可能发挥抗肿瘤药

理活性的化学成分，研究者们开展了一系列相关研

究，用以分离、鉴定黑老虎植株各部位药效成分。

Liu等[14] 分离和表征了黑老虎根的 3个新的木脂素

化合物 heilaohulignans A-C和 17个已知的具有二

苯并环辛二烯骨架的木脂素化合物，并进一步评估细

胞毒性活性，化合物 C在人肝癌细胞系 HepG-2中

表现出较强的细胞毒性活性，对人胃癌细胞系 BGC-
823和人结肠癌细胞系 HCT-116的细胞毒性较弱。

Yang等[18] 从黑老虎根中分离出 4种二苯并环辛二

烯木脂素 heilaohusus  A-D和 1种芳基萘木脂素

heilaohusu E，抗肿瘤活性测试表明，木脂素类化合

物 C和 F对四种人肿瘤细胞系 HepG-2、HCT-116、
BGC-823、Hela（宫颈）表现出弱细胞毒性，细胞毒活

性试验证实了黑老虎中木质素成分具有抗肿瘤

活性。
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黑老虎药用部位茎中分离的具有独特 schinor-

triteriane类骨架的萜类化合物对人类肿瘤细胞系

[NCI-H23（肺）和 NUGC-3（胃）]具有较强的细胞毒

性，GI50 值均为 1.28  μmol/L，对 [PC-3（前列腺）、

MDA-MB-231（乳腺）、ACHN（肾）、HCT-15（结肠）]

具有显著抑制作用[51]。茎中分离出重排 6/6/5/6-融

合三萜酸对六种人肿瘤细胞系的体外细胞毒性表现

出抑制作用[25]。茎中羊毛烷型三萜类化合物表现出

对人类肿瘤细胞系体外细胞毒性[52]。对 K562（人慢

性粒细胞白血病细胞）、Bel-7402（人肝癌细胞）和

A549（人肺癌细胞）具有强大的细胞毒性[53]。而茎中

三萜类化合物 kadcoccitanes E-H在浓度为 40 μmol/L

时，对 HL-60（人原髓细胞白血病细胞）等五种人肿瘤

细胞系均未表现出细胞毒性活性[26]。可见抗癌活性

与药效分子的结构有很大关系。

Xu等 [54] 从黑老虎中分离的三萜类化合物

longipedlactone  A不仅对人肝癌细胞系 HepG2、

Bel-7402具有显著的细胞毒性，还对 HIV-1蛋白酶

（PR）表现出较强的抑制作用。非药用部位果实中分

离出的木脂素类化合物 heilaohuguosus A、heilaohu-
guosus  L、 tiegusanin Ⅰ和 kadsuphilol Ⅰ对 APAP
诱导的人肝癌细胞系（HepG2）具有潜在的细胞毒性

活性[22]。Yang等[19] 研究发现一种新的二苯并环辛

二烯木脂素黑樟胡素 B可减弱肝毒性，其机制可能

与通过激活 Nrf2通路抑制氧化应激密切相关（图 3）。 

3.2　抗癌机制

黑老虎提取物及分离出的活性成分可以通过抑

制肿瘤细胞增殖、诱导肿瘤细胞凋亡和调节机体免

疫系统等机制达到抗癌作用（表 1）。 

3.2.1   抑制肿瘤细胞增殖　研究表明，抑制肿瘤细胞

增殖是黑老虎活性成分发挥抗癌作用的主要机制。

Zhao等[55] 从黑老虎的 80%丙酮提取物的馏分中分

离出二苯并环辛二烯木脂素 kadusurain A，对 4种人

肿瘤细胞系（A549、HCT116、HL-60和 HepG2）表
现出显著的抗增殖作用，IC50 值为 1.05~12.56 μg/mL。
Song等[56] 从黑老虎中分离出的新化合物 3-羟基-
12-羟基球菌酸对 4种人肿瘤细胞系（A549、HCT116、
HL-60和 HepG2）具有抗增殖作用，IC50 值范围为

3.01~18.08 μg/mL。体外抗肿瘤测试表明从黑老虎

茎中分离得到三萜类化合物 6对 NCI-H23、NUGC-
3具有较强的细胞毒性，对 PC-3，MDA-MB-231，
ACHN、HCT-15表现出明显的抑制作用，GI50 值在

2.33~2.67 μmol/L之间[51]。Nan等[57] 从黑老虎根中

分离羊毛烷型三萜类化合物 seco-coccinic酸抑制人

白血病 HL-60细胞生长，表现出抗增殖作用，GI50 值
范围为 6.80~42.10 μmol/L。该课题组之后从黑老虎

根中分离出新的 3,4-seco-lanostane型三萜类化合

物，均在人白血病 HL-60细胞中显示出抗增殖作

 

必要的亚甲二氧基结构

苯环上的取代基: 
OCH3>OH

环辛二烯环上的含氧取代基优先顺序: 
Oprop>OAc>OIsobut>OIsoval>OAng>OH>Obut>OTig

羟基的构型: β-OH>α-OH

6, 9-氧桥结构是非必要的

含氧的β-取向取代基可以增加保护作用 
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图 3    黑老虎木脂素中环辛二烯的结构与抗癌活性[19]

Fig.3    Structure and anticancer activity of cyclooctadiene
in Kadsura coccinea[19]

 

表 1    黑老虎化学成分及抗癌作用机制

Table 1    Chemical composition and anticancer mechanism of Kadsura coccinea

化学成分 细胞系 作用机制 参考文献

三萜类化合物longipedlactone A,F 人肿瘤细胞系：HepG2和Bel-7402 抑制HIV-1蛋白酶活性 [54]
二苯并环辛二烯木脂素heilaohusui B 人肝癌细胞（HepG2） 激活Nrf2通路抑制氧化应激 [19]

二苯并环辛二烯木脂素kadusurain（1） 人肿瘤细胞系：A549，HCT116，HL-60和
HepG2 抑制细胞增殖 [55]

3-羟基-12-羟基球菌酸（1） 人肿瘤细胞系：A549，HCT116，HL-60和
HepG2 抑制细胞增殖 [56]

羊毛烷型三萜类化合物seco-coccinic酸（6） 人肿瘤细胞系：PC-3，ACHN，MDA -MB -
231，HCT-15 抑制细胞增殖 [51]

羊毛烷型三萜类化合物seco-coccinic酸
（1,2,3,5） 人白血病细胞（HL-60） 抑制细胞增殖 [57]

羊毛烷型三萜类化合物seco-coccinic酸（1,5） 人白血病细胞（HL-60） 抑制细胞增殖 [58]
木脂素类化合物Gomisins J和N HCT116细胞 抑制Wnt/β-catenin信号通路 [59]

Heilaohulignan C（B-6） 胃肿瘤细胞系（BGC-823） 通过半胱天冬酶和细胞色素C凋亡途径进行
细胞凋亡 [60]

黑老虎根提取物 大鼠肝星状细胞（HSC-T6） 上调miR-193抑制HSC-T6细胞增殖，促进细
胞凋亡 [61]

3,4-secolanostane（1） Con A诱导的T细胞 调节免疫系统 [62]
3,4-secolanostane（1） LPS诱导的B细胞 调节免疫系统 [62]
三萜类化合物（1,2） 人胚胎肾293T细胞 抑制人类免疫缺陷病毒-1蛋白酶活性 [28]

三萜类化合物（17,18,31） 类风湿性关节炎-成纤维细胞样滑膜（RA-
FLS）细胞 抑制IL-6的释放水平抑制细胞增殖 [23]

羊毛甾烷型三萜酸类化合物 小鼠乳腺肿瘤细胞系4T1 调节免疫和激活MAPK信号通路 [63]
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用 [58]。Kang等 [59] 从五味子中分离得到 Gomisins
J和 N两种木脂素化合物可通过破坏 β-catenin与其

特异性靶 DNA序列的相互作用来抑制 HCT116细

胞中 Wnt/β-catenin信号通路，研究指出，Gomisins
J和 N通过将细胞周期阻滞在 G0/G1期抑制

HCT116细胞增殖，其诱导的 G0/G1期阻滞是由

Wnt/β-catenin信号通路的代表性靶基因 Cyclin
D1以及 Cdk2、Cdk4和 E2F-1的表达降低引起的，

新型 Wnt/β-catenin抑制剂 Gomisins J和 N可能成

为预防和治疗人类结直肠癌的潜在药物。 

3.2.2   诱导肿瘤细胞凋亡　细胞凋亡与癌症的发展

和治疗密切相关，诱导肿瘤细胞凋亡是天然药物抗癌

作用的常见机制，已经得到大量临床实践证实。

Muhammad等[60] 研究分析了从黑老虎中分离出的

天然化合物 Heilaohulignan C对人胃癌细胞的抗肿

瘤活性和机制，MTT测试证实了 BGC-823细胞的细

胞毒性，钙黄绿素 AM/碘化丙啶（PI）检查表明死细

胞与高剂量 Heilaohulignan C的增量比例，流式细胞

术（FACS）测量显示 Heilaohulignan C通过启动细胞

凋亡来影响胃癌细胞。Western  blot分析证实

Heilaohulignan C可以降低 Bcl-2水平，增加 p53、
Bax和裂解的 Caspase-3水平。此外，Heilaohuli-
gnan C可以显著降低异种移植小鼠的肿瘤体积和大

小，经 H&E染色证实，其对正常组织没有任何毒性

影响，表明 Heilaohulignan C通过 p53和线粒体依赖

性凋亡途径抑制人胃癌细胞活性，证实可通过半胱天

冬酶和细胞色素 C凋亡途径进行细胞凋亡。近年

来，有研究表明中药能够多途径、多靶点作用于肝星

状细胞（HSCs），通过诱导其凋亡发挥抗肝纤维化作

用，因此，范玉梅等[61] 用不同浓度的黑老虎根提取物

处理大鼠肝星状细胞 HSC-T6，研究对 HSC-T6增

值、凋亡的影响以及 miR-193过表达在其中的作用，

结果表明，黑老虎根提取物可能通过上调 miR-193，
抑制 HSC-T6细胞增殖，促进细胞凋亡。 

3.2.3   调节机体免疫系统　增强免疫功能，对癌症的

预防和治疗起着至关重要的作用。Tian等[62] 针对黑

老虎茎中分离出的新化合物 3,4-secolanostane结构

进行生物活性测定，化合物对 Con A诱导的 T细胞

增殖具有中等强度抑制作用（环孢菌素 A为阳性药

物，IC50=0.13 μmol/L），而对 LPS诱导的 B细胞（吗

替麦考酚酯为阳性药物， IC50=16.71  μmol/L）的
IC50 值为 23.12 μmol/L。人类免疫缺陷病毒 1型是

获得性免疫缺陷综合征的致病病原体，其蛋白酶是人

类免疫缺陷病毒/获得性免疫缺陷综合征治疗的主要

靶点之一。Nguyen等[28] 从黑老虎根中分离出两种

三萜类化合物可显著抑制人类免疫缺陷病毒-1蛋白

酶，且在人类免疫缺陷病毒-1蛋白酶的有效浓度下，

对人胚胎肾 293T细胞无毒性。Yang等[23] 针对从黑

老虎中分离出的三萜类化合物及类似物，评估了

LPS诱导的 RAW 264.7巨噬细胞上所有针对炎性

细胞因子 IL-6和 TNF-α 水平的化合物，化合物

4和 31显著抑制 IL-6的释放水平。同时，化合物

17、18和 31在体外显著抑制类风湿性关节炎-成纤

维细胞样滑膜（RA-FLS）细胞的增殖。Jin等[63] 通

过 HPLC-Q-TOF/MS鉴定出黑老虎果皮氯仿提取物

（KCPCE）中 9种木脂素和 11种三萜类化合物，根据

构建的化合物-靶点-通路-疾病网络（图 4）显示，

KCPCE中活性木脂素和三萜类化合物通过多种信

号通路作用于其关键靶点实现生物活性功能。经验

证，其中 4种高含量羊毛甾烷型三萜酸类化合物在

体外能显著降低 4T1乳腺癌细胞活力，KCPCE在

4T1荷瘤小鼠体内具有良好安全性，通过调节免疫和

激活MAPK信号通路发挥抗肿瘤作用。

 
 

图 4    黑老虎果皮氯仿提取物的化合物-靶点-通路-
疾病网络[64]

Fig.4    Compound-target-pathway-disease network
of chloroform extract from Kadsura coccinea peel[64]

 

综上所述，从黑老虎植株中分离出的多种有效

成分在抗癌方面具有独特的优势和研究空间，特别是

黑老虎最主要的化学成分木脂素，不仅对多药耐药性

（Multidrugresistance，MDR）有显著逆转作用[64]，还

能抑制肿瘤细胞横向和纵向迁移和肿瘤血管生

成[65−66]。这些研究成果均有利于进一步从黑老虎中

寻找新型抗肿瘤天然药效成分，是黑老虎开发利用非

常有意义的研究方向。 

4　结论与展望
黑老虎富含木脂素类、萜类、挥发油类和酚类等

化学成分，具有抑菌、抗炎、抗氧化、保肝、抗肿瘤等

多种药理活性。目前，围绕黑老虎化学成分和抗炎、

抗癌药理活性及机制的研究取得了一些成果，但仍存

在一些问题制约着其开发和应用，主要问题有两点：

第一，化学成分方面，一方面，黑老虎活性部位研究主

要集中在根茎，对其果实、叶子、花等利用率较低，适

用范围受到局限；另一方面，黑老虎抗炎、抗肿瘤药
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效成分研究主要集中在木脂素和三萜类等含量较高

的活性成分，黑老虎其他活性成分相关研究较少。第

二，抗肿瘤机制方面，活性成分与作用靶点间关联度

低，相关机制阐述不清晰，现阶段主要停留在细胞药

效指标层面，抗肿瘤机制研究较为单一。为了更好的

开发利用黑老虎抗炎、抗肿瘤等药用价值，未来黑老

虎的研究方向及重点可以从以两方面着手：a.不同部

位活性成分数据库的建立；b.采用生物信息学技术深

入研究黑老虎抗肿瘤靶点并进行验证。发现和开发

具有治疗特异性、无明显毒性的新型天然化合物及

活性成分是癌症治疗的重要领域之一，黑老虎作为历

史悠久的民间用药，有着广阔的开发价值。
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