
· 378  · 药学学报 Acta Pharmaceutica Sinica 2017, 52 (3): 378 −389  

 
 
 

天然阿洛糖苷的研究进展 
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摘要: 天然糖苷类化合物的药理活性与不同糖基之间有着密切的关系, 通过糖基化可以改变整个糖苷分子

的构象, 提高其水溶性, 增强其生物活性, 甚至改变其药代特性和药理作用机制等。与生物体内常见的 D-葡萄糖

相比, D-阿洛糖是 D-葡萄糖的 C-3 差向异构体, 单糖本身就是一种低能量、不被消化的安全无毒的食糖替代品, 

已在膳食、保健、医药等领域发挥着重要的生理功能。但自然界中 D-阿洛糖绝大部分以稀有的糖苷形式存在, 与

常见的糖苷如葡萄糖苷、鼠李糖苷等一样, 也具有广泛的生物活性。本文主要简述从植物中分离鉴定的不同类

型的阿洛糖苷类化合物, 还基于文献对其抗肿瘤、抗糖尿病等多种药理活性及其不同糖基取代的构效关系进行

综合分析, 为基于糖苷类化合物的新药发现和药物设计提供研究思路。 
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Abstract: The pharmacological activities of natural glycosides are closely related to the polyfunctional       

sugar moieties.  Modification of active natural products by glycosylation can change the stereochemical        
configuration, improve the solubility, tune up the activities and change pharmacokinetic properties for higher       
efficacy and better selectivity.  Compared with the common D-glucose, D-allose, a C-3 epimer of D-glucose 
rarely exists in nature, but it plays an important role in food, health, medicine, and so on.  It is not easily      
metabolized in the living organisms, but can be used as a safe and low-calorie sweetener.  The natural           
allopyranosides are absolute conjugation forms which are same as other glucopyranosides and rhamno-
pyranosides with a broad array of biological activities.  This article summarizes the major progresses made in 
phytochemistry and biological activity studies of these compounds.  Structure-activity relationship analyses of 
partial anti-tumor and anti-diabetic allopyranosides were performed regarding the data reported in the literatures.  
These insights may provide a theoretical and experimental reference for the discovery of new drug and drug        
design based on allopyranosides. 
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天然糖基化产物普遍存在于微生物和动植物中, 
在生物体内通常由糖基转移酶催化一个糖分子与另

一个糖分子或有机分子生成糖苷键, 即天然多糖或
糖苷化的产物。这些天然有机分子不仅直接参与多种

生理病理过程并在其生命活动中起着重要作用, 一
些次级代谢合成的天然糖苷还具有很高的药用价值。

目前许多天然糖苷已经作为治疗各类疾病的药物 , 
最常见的糖苷药物当属含有不同糖基的抗生素如氨

基糖苷类抗生素, 还有一些作为潜在的药物, 具有抗
炎、抑菌、抗病毒、抗氧化、抗肿瘤、抗辐射和免疫

调节等诸多生物活性[1, 2]。 
天然糖苷中最常见的是由葡萄糖、鼠李糖、阿拉

伯糖、木糖、半乳糖等糖基修饰的天然产物。但植物

和微生物中也广泛存在一类天然稀有的阿洛糖苷 , 
其稀有性是相对于普遍存在的单糖苷如 D-葡萄糖苷。
天然罕见的 D-阿洛糖是 D-葡萄糖的 C-3差向异构体, 
它主要通过微生物或酶促生物催化方法合成[3]。天然

游离的 D-阿洛糖在维基百科记载的非洲灌木海神花
属 (Protea) 植物叶子中有分布, 也有文献[4]报道从

辣木 (Moringa oleifera) 叶和树皮中鉴定到游离的
D-阿洛糖。有关 D-阿洛糖的生物活性和生物合成制备

已经进行了深入广泛的研究[3], 它是一种低能量、不
被消化的安全无毒的食糖替代品, 特别适用于肥胖
者[5, 6]; D-阿洛糖还具有抑制癌细胞增殖[4, 7]、肝脑肾缺

血再灌注的损伤保护[8−10]、抑制成骨细胞分化[11]、抑

制活性氧[12]和免疫抑制[13]等药理活性功能。D-阿洛糖
在自然界生物体内绝大部分以糖苷的形式存在, 在微
生物中多以不常见的 6-脱氧阿洛糖苷的形式存在如查
尔霉素 (chalcomycin) 和泰乐菌素 (tylosin)[14, 15]; 在植
物中阿洛糖苷和 6-脱氧阿洛糖苷两种形式都广泛存
在。本文对已发现鉴定的天然阿洛糖苷 (没有包括与
苷元不直接形成糖苷键的含有阿洛糖基的二糖或多糖

苷) 及其药理活性进行较全面的综述, 以期对此类稀
有糖苷在生物医药领域的应用和深入研究提供借鉴。 

天然阿洛糖苷化合物根据苷元的结构分为黄酮

苷、酚苷、强心苷、葫芦烷型三萜皂苷。 
1  黄酮阿洛糖苷 
1.1  黄酮阿洛糖苷类化合物的概述 

黄酮类化合物是许多中草药中的有效成分, 具
有保肝、降血压、抗菌、抗心律失常等作用; 目前已
鉴定 25 个黄酮阿洛糖苷类化合物[16−30], 化合物名称
见表 1和分子结构 (1～25) 见图 1。阿洛糖基使得黄 

 
Table 1  Flavonoid allopyranosides  

No. Compound Plant resource Reference 

 1 Kaempherol 3-O-allopyranoside Osmunda asiatica Ohwi 16, 20 
 2 Quercetin-3-O-allopyranoside Wagneriopteris nipponica  17, 20 
 3 (+)-Catechin-3-O-β-D-allopy ranoside Davallia divaricata  18 
 4 (−)-Epicatechin 3-O-β-d-allopyranoside Davallia divaricata  18 
 5 (−)-Epicatechin-3-O-β-D-(2"-O-vanillyl)allopyranoside Davallia divaricata  18 
 6 (−)-Epicatechin-3-O-β-D-(3"-O-vanillyl)allopyranoside Davallia divaricata  18 
 7 (−)-Epicatechin-3-O-β-D-(2"-O-cinnamyl)allopyranoside Davallia divaricata  18 
 8 (−)-Epicatechin-3-O-β-D-(3"-O-cinnamyl)allopyranoside Davallia divaricata  18 
 9 Procyanidin B 3"-O-β-D-allopyranoside Davallia divaricata  18 
10 Epiafzelechin-(4β→8)-epicatechin-3-O-β-D-allopyranoside Davallia divaricata  18 
11 Epicatechin-(4β→8)-epicatechin-(4β→8)-catechin 3-O-β-D-allopyranoside Davallia divaricata  18 
12 8-(2-Pyrrolidinone-5-yl)-catechin-3- O-β-D-allopyranoside Davallia mariesii  19, 26 
13 Rhamnocitrin 3-O-β-allopyranoside Glaucidium palmatum  20 
14 

 
(−)-Epiafzelechin-3-O-β-D-allopyranoside 
 

Drynaria propinqua 
Drynaria fortunei 

21 
23 

15 6''-O-Acetyl quercetin-3-O-β-D-allopyranoside Hypericum perforatum  22 
16 (−)-Epiafzelechin-3-O-(6"-O-acetyl)-β-D-allopyranoside Drynaria fortunei  23 
17 6-Methoxyapigenin-7-O-β-D-allopyranoside Eriocaulon ligulatum  24 
18 6-Methoxyluteolin-7-O-β-D-allopyranoside Eriocaulon ligulatum  24 
19 (2S)-5,7,3',5'-Tetrahydroxy-flavanone 7- O-β-D-allopyranoside Jasminum lanceolarium  25 
20 Epiphyllocoumarin-3-O-β-D-allopyranoside Davallia divaricata  26 
21 (+)-Afzelechin-3-O-β-D-allopyranoside Drynaria fortunei  27 
22 4',5,7-Trihydroxy flavone-7-O-[β-D-mannopyranosyl(1'''→2'')]-β-D-allopyranoside Prunus armeniaca 28 
23 Quercetin 4'-O-α-L-rhamnopyranosyl-3-O-β-D-allopyranoside Acacia pennata Willd. 29 
24 Chrysoeriol-7-O-(2''-O-β-D-mannopyranosyl)-β-D-allopyranoside Cassia alata 30 
25 Rhamnetin-3-O-(2''-O-β-D-mannopyranosyl)-β-D-allopyranoside Cassia alata  30 



· 380  · 药学学报 Acta Pharmaceutica Sinica 2017, 52 (3): 378 −389  

 
 

 
Figure 1  Structures of flavonoid allopyranosides 
 
酮苷具有抗高尿酸血症、抗骨质疏松症等不同于常见

的葡萄糖苷的生物活性。 
1.2  黄酮阿洛糖苷的生物活性 

1.2.1  抗菌作用  Lu 等[22]在贯叶连翘 (Hypericum 
perforatum) 中提取出黄酮苷, 鉴定为 6''-O-乙酰基槲
皮素-3-O-β-D-阿洛糖苷  (6''-O-acetyl quercetin-3-O-    
β-D-allopyranoside) (15), 进行抗真菌活性研究发现其
抗根腐病原菌 (Helminthosporium sativum) 和禾谷镰
刀菌 (Fusarium graminearum) 的最小抑菌浓度 (MICs) 

分别为 25和 100 μg·mL−1, 然而其苷元槲皮素和槲皮
素 3-O-鼠李糖苷 (quercitrin 3-O-rhamnoside) 仅对根
腐病原菌具有较弱抑菌作用 (MICs为 50 μg·mL−1)。
Rashid 等[28]在山杏 (Prunus armeniaca) 的丁醇提取
物中分离鉴定出两个新的黄酮苷, 其中包括 4',5,7-三
羟基黄酮 7-O-[β-D-甘露糖基(1'''→2'')]-β-D-阿洛糖苷 
(22)。在抗菌活性实验中 , 提取物抗革兰阳性菌的 
MICs 为 31.25～250 μg·mL−1, 其中藤黄色微球菌 
(Micrococcus luteus) 的抑菌活性为 31.25～250 μg·mL−1, 
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对革兰阴性菌的MICs为 125 μg·mL−1或 250 μg·mL−1。 
1.2.2  促细胞增殖作用   Chang 等 [23]从骨碎补 
(Drynaria fortunei) 的甲醇提取物分离鉴定了 8个黄
烷-3 醇及黄烷醇苷类化合物, 其中化合物 (−)-表阿
夫儿茶精-3-O-β-D-吡喃阿洛糖苷 (14) 和 (−)-表阿
夫儿茶精-3-O-(6''-O-乙酰基)-β-D-阿洛糖苷 (16) 与
阳性药 17β-雌二醇对比呈剂量依赖地促进 MCF-7 
(1×10−15～1×10−6 mol·L−1) 和 ROS 17/2.8 (1×10−15～

1×10−9 mol·L−1) 细胞增殖作用。这 2 个黄烷醇阿洛    
糖苷具有类似大豆异黄酮金雀异黄素 (genistein) 的
植物性雌激素作用, 可用于治疗人体雌激素分泌不
足或雌激素依赖型的疾病, 在预防肿瘤、心脑血管疾
病、骨质疏松等方面有重要作用。 
1.2.3  抗氧化作用  Sun 等[25]在清香藤 (Jasminum 
lanceolarium) 的乙醇提取物中, 提取出两个新黄酮
苷其中包括 (2S)-5,7,3',5'-四羟基黄酮 7-O-β-D 阿洛
糖苷  ((2S)-5,7,3',5'-tetrahydroxy-flavanone 7- O-β-D-   
allopyranoside) (19), 在筛选它们体外抗氧化活性实
验中, 此阿洛糖苷表现出对 1,1-二苯基-2-三硝基苯
肼  (1,1-diphenyl-2-picrylhydrazyl,  DPPH) 的自由基
清除能力 (EC50为 29.27 μg·mL−1) 超过苷元 (5,7,3', 
5'-tetrahydroxy-flavanone) 的自由基清除能力  (EC50

为 97.30 μg·mL−1)。 
1.2.4  抗高尿酸血症  Chen 等[26]测定了大叶骨碎补

乙醇提取物的抗高尿酸血症活性 , 其中黄酮苷
epiphyllocoumarin-3-O-β-d-allopyranoside (20) 具有
体外抑制黄嘌呤氧化酶的活性 (124 μmol·L−1) 和降
低氧嗪酸诱导的急性高尿酸血症模型大鼠体内的血

清尿酸水平。这是第一次报道黄酮阿洛糖苷有降高尿

酸血症活性, 这可能研发为降尿酸血症的潜在药物。 
1.2.5  抗炎作用  Dongmo 等[29]从羽叶金合欢 (Acacia 
pennata Willd.) 的叶子提取物中分离出两个新的黄
酮类化合物, 其中一个为槲皮素 4'-O-α-鼠李糖 3-O-    
β-D-阿洛糖  (quercetin 4'-O-α-L-rhamnopyranosyl-3-    
O-β-D-allopyranoside) (23), 测定了其药物浓度 100 
μg·mL−1 的抗炎活性, 结果证实此阿洛糖苷具有对环
氧合酶 (COX-1 和 COX-2) 的抑制活性, 对 COX-1
具有最高的抑制率 80.4%, 其 IC50 为 11.6 μg·mL−1, 
而阳性对照阿司匹林的 IC50为 70.0 μg·mL−1, 其他 4
个黄酮糖苷的抑制活性较阿洛糖苷弱。 
1.2.6  抗骨质疏松症  Ko 等[31]在体外研究中, 证实
了大叶骨碎补乙醇提取物对核因子 κB受体活化因子
配基 (RANKL) 诱导破骨细胞分化的抑制作用, 并
提取鉴定出活性成分 (−)-表儿茶素 3-O-β-D-阿洛糖

苷 ((−)-epicatechin 3-O-β-d-allopyranoside, ECAP) (4), 
其 IC50为 25 μg·mL−1, 乙醇提取物具有预防切除卵
巢大鼠骨质疏松的体内活性。此外, Singh 等[30]利用

高脂肪饮食诱导糖尿病小鼠模型和罗格列酮  (10 
mg·kg−1)、非诺贝特 (250 mg·kg−1) 为阳性对照, 研
究证实 ECAP (10、20、40 mg·kg−1) 呈剂量依赖地提
高糖尿病和高血脂小鼠的肌肉和肝脏 AMP活化蛋白
激酶 (AMPK) 的磷酸化水平和膜蛋白 GLUT4 的表
达, 表明其具有抗糖尿病和降血脂活性。 
2  阿洛糖酚苷 

2.1  阿洛糖酚苷类化合物及其药理活性   
阿洛糖酚苷是苷元分子中的酚羟基与阿洛糖       

的端基碳原子缩合而成的苷, 其中研究最深入的酚
苷是在临床上广泛应用的豆腐果苷 (helicid) (β-D-阿
洛吡喃糖对甲酰苯基苷, formaldehydephenyl-O-β-D- 
pyranosyl alloside) (26), 可以从云南深绿山龙眼属萝
卜树 (Helicia nilagirica) 种子中制备。1981年 Chen
等 [32]首先从山龙眼属植物  (Helicia erratica Hook) 
提取物分离鉴定出豆腐果苷 (26), 随后 Luo等[33]从该

植物中分离得到豆腐果醇 (对羟甲基苯-O-β-D-吡喃
阿洛糖苷) (4-(hydroxymethyl)phenyl-O-β-D-pyranosyl 
alloside) (27), 二者的化学结构与天麻素 (对羟甲基
苯-O-β-D-吡喃葡萄糖苷, 4-(hydroxymethyl)phenyl-O-    
β-D-glucopyranoside) 相似。豆腐果苷具有镇静、催
眠、止痛、抗惊厥等作用, 其镇静、止痛作用较天麻
素强, 对神经官能症引起的头痛、头昏、睡眠障碍的
治疗作用显效快, 由其制成的产品神衰果素片已在
临床上应用; 而豆腐果醇的研究少有报道。 

豆腐果苷经常被用来在临床上用于治疗神经衰

弱综合征、血管头痛和三叉神经痛, 其疗效高, 低副
作用和毒性; 其独特性在于糖基为稀有的吡喃阿洛
糖。豆腐果苷是一种安全有效的止痛、安眠和镇静药, 
且具有一定的抗惊厥作用, 连续服用, 未发现中毒或
其他不良反应且药效恒定; 其缺点是起效缓慢, 作用
强度较弱, 且给药量较大, 生物利用度较低; 其起效
慢和生物利用度低的原因可能是脂溶性较差, 不易
透过血脑屏障[34,35]。因此, 许多学者基于豆腐果苷为
先导化合物进行结构修饰的新药研究, Li 等[36]以豆

腐果苷为原料合成一系列豆腐果苷类似物, 如 2-(4-    
β-D-吡喃阿洛糖苷−苯基)-5-取代芳基-1,3,4-噁二唑, 
部分化合物 (28～30, 图 2) (200 mg·kg−1) 具有比母
体化合物更好的镇静催眠活性。Ye 等[37]以豆腐果苷

为原料合成一系列豆腐果苷类似物, 如 4-(4-β-D-吡
喃阿洛糖苷−苯基)-2-芳基-5-腈基-6-甲氧基吡啶, 共 



· 382  · 药学学报 Acta Pharmaceutica Sinica 2017, 52 (3): 378 −389  

 
 

 
Figure 2  Structures of phenolic allopyranosides  
 
获得 12 个新化合物, 并进行了药理活性筛选, 部分
化合物 (31、32, 图 2) 也具有比母体化合物更好的
镇静催眠活性。Zhu 等[38]以豆腐果苷为原料合成一系

列豆腐果苷类似物, 如 4-取代亚甲基苯基-β-D-吡喃
阿洛糖苷, 共合成了 14个豆腐果苷衍生物, 药理证明
所合成的化合物均具有镇静活性, 其中部分化合物 
(33～35, 图 2) 与原药相比, 具有更强镇静活性。 

到目前为止, 还从土荆皮 (Pseudolarix kaempferi) 
鉴定出 3个土荆皮苷 (pseudolaroside) A、B、C (36～
38)[39, 40]和从藏药甘青乌头  (Aconitum tanguticum) 
中分别鉴定出香草酸、阿魏酸、芥子酸和 4-羟基-3-
甲氧基苯乙酮等酚羟基形成的阿洛糖酚苷 (37、39～
41)[41−43]和一个反式-3,4-二甲氧基肉桂酸所形成的非
常少见的羧酸阿洛糖酚苷 (42)[44]。已鉴定的天然阿

洛糖酚苷化合物[32, 33, 38−50]见表 2及其结构见图 2。其
中, Clemoarmanoside A和 Clemahexapetoside A (48, 
49)[50], 是从中草药棉团铁线莲 (clematis hexapetala) 

中分离鉴定到结构新颖的环状二聚阿洛糖糖酚苷。 
3  甾体阿洛糖苷 

甾体皂甙是植物中一类重要的生物活性物质 , 
目前已鉴定的含有阿洛糖基的甾体苷主要为强心苷。 
3.1  阿洛糖强心苷及其生物活性 

目前, 这类化合物主要来源于桑科见血封喉属
植物见血封喉 (Antiaris toxicaria (Pers.) Lesch.), 强
心苷元为五元内酯环型, 并以见血封喉苷元 (antiari-
genin) 和毒毛旋花子苷元 (strophanthidin) 为主, 其
生物活性主要包括抗肿瘤的细胞毒作用和强心作用。

1964年 Mühlradt等[51]首先从见血封喉中分离鉴定了

含有阿洛糖基的强心苷 (图 3) 见血封喉阿洛糖苷 
(antialloside, 50)、见血封喉去氧阿洛糖苷 (antiogoside, 
51)、毒毛旋花子阿洛糖苷 (strophalloside, 52)、杠柳
阿洛糖苷 (peripalloside, 53) 等。Zhang 等[52]从海南

产见血封喉的乙醇提取物中也分离出这一系列强心

苷 ,  其中毒毛旋花子阿洛糖苷处理人胃腺癌细胞 
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Table 2  Natural phenolic allopyranosides  

No. Compound Plant resource Reference 

26 Formaldehydephenyl-O-β-D-pyranosyl alloside Helicia nilagirica Beed  32 

27 4-(Hydroxymethyl)phenyl-β-D-pyranosyl alloside Helicia nilagirica Beed  33 

36 Enzoic acid 4-O-β-D-allopyranoside Pseudolarix kaempferi  39 

37 3-Methoxy-benzoic acid 4-O-β-D-allopyranoside  Pseudolarix kaempferi  39 

38 Methyl benzoate allopyranoside Pseudolarix kaempferi  40 

39 Ferulic acid-4-O-β-D-allopyranoside  Aconitum tanguticum 41 

40 (Z)-sinapic acid-4-O-β-D-allopyranoside Aconitum tanguticum 42 

41 3-Methoxy-4-O-β-D-allopyranosyl acetophenone Aconitum tanguticum 43 

42 3,4-Dimethoxy-trans-cinnamic acid-9-O-β-D-allopyranoside Aconitum tanguticum 44 

43 3,4-Dihydroxyphenyl ethyl 8- O-β-D-allopyranoside Drynaria roosii  45 

44 p-Hydroxyphenyl β-D-allopyranoside Viburnum wrightii  46 

45 2,4,6-Trihydroxybenzoic acid 4- O-β-D-allopyranoside Neocheiropteris palmatopedata  47 

46 O-Coumaric acid β-D-allopyranoside  Ephedra nebrodensis  48 

47 N-(2-Aminoformyl-phenyl)-2-hydroxybenzamide-5- O-β-D-allopyranoside Rabdosia rubescens 49 

48 Clemoarmanoside A   Clematis hexapetala  50 

49 Clemahexapetoside A Clematis hexapetala  50 

 

 
Figure 3  Structures of cardenolide allopyranosides 
 
SGC-7901 能够明显地呈时间和剂量依赖性地抑制其
增殖, 并能有效地诱导细胞凋亡, 其中 1 μg·mL−1的药

物浓度作用 48 h 对胃腺癌细胞 SGC-7901 生长抑制    
率为 89%。Dong等[53]也进行了强心苷 (50～52) 对慢

性髓原白血病细胞 (K562)、人胃癌细胞 (SGC-7901) 
和人肝癌细胞  (SMMC-7721) 的生长抑制活性研    
究, 这 3 个强心苷类阿洛糖苷的细胞毒活性 (IC50) 为

0.01 到 0.2 μg·mL−1; 其中毒毛旋花子阿洛糖苷对 3
种肿瘤细胞毒活性 (IC50) 分别为 0.10、0.20、0.02 
μg·mL−1, 然而其相应的毒毛旋花子苷元对 3 种肿瘤 

细胞毒活性 (IC50) 分别为 5.00、3.40、1.80 μg·mL−1。

可见, 阿洛糖基使得毒毛旋花子阿洛糖苷的细胞毒
活性分别提高了 50、17 和 9 倍。Ankli 等[54]从缨瓣

属植物 Crossopetalum gaumeri 分离鉴定 2 个强心苷
sarmentogenin-3β-O-[α-allosyl-(1→4)-β-6-deoxy alloside 
(54)、securigenin-3β-O-[α-allosyl-(1→4)-β-6-deoxy 
alloside (55) (图 3), 其对 KB 细胞具有强的细胞毒 
(IC50分别为 0.075 μmol·L−1和 0.104 μmol·L−1)。 

阿洛糖强心苷的强心作用主要以强心致死剂量

为活性评价指标, Mei等[55]在见血封喉化学成分与药
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理活性研究中总结了见血封喉中的强心苷类成分, 其
中这4种强心苷强心致死剂量为0.118～0.138 mg·kg−1。

此外, Clarkson 等[56]从萝藦科植物 Kanahia laniflora
分离出强心苷 coroglaucigenin 3-O-6-deoxy-beta-d-   
allopyranoside (56) (图 3)。 
4  葫芦烷型阿洛糖苷 

4.1  葫芦烷型阿洛糖苷的概述 
葫芦烷型阿洛糖苷最主要的糖基取代发生在

C-3位, 所有糖苷 C-11没有氧化取代; 该类糖苷属于
葫芦科植物中葫芦素  (cucurbitacin) 的重要组成成
分, 主要从苦瓜 (Momordica charantia L.) 中分离鉴
定得到。 

苦瓜作为民间治疗糖尿病的传统植物药方, 其
提取物具有抗氧化、抗炎症、抗肿瘤、抗糖尿病、抗

菌、减肥和免疫调节等药理活性。从苦瓜不同组织中

提取的物质主要为葫芦烷三萜化合物, 到目前为止
从苦瓜不同组织中提取的葫芦烷三萜化合物超过

150 个, 已确定分子构型的有 120 多个, 其化学结构
骨架主要有Ⅰ和Ⅱ两类, Ⅰ类骨架主要特征在 C-5和
C-6之间形成双键; Ⅱ类骨架的主要特征是在 C-5和
C-19 之间由环氧基连接, 且一般情况下 C-6 和 C-7
之间形成双键, 该类结构只在苦瓜属植物中发现。与
其他绝大多数葫芦素化学结构相比, 苦瓜的葫芦烷
三萜化合物 C-11 处没有发生氧化; 不管是Ⅰ类还是
Ⅱ类骨架的化合物, 配基的修饰主要发生在 C-3、
C-7、C-19、C-22、C-23和 C-25。已鉴定的葫芦烷型
阿洛糖苷[57−70]的命名见表 3, 分子结构 (57～87) 见
图 4。 
4.2  葫芦烷型阿洛糖苷的生物活性 

4.2.1  抗糖尿病作用  苦瓜在中药中用于治疗糖尿

病和其他代谢病, Hsiao 等[57]研究发现糖苷 (57) 具
有较好的降血糖作用, 与 momordicoside F2 (70)、
goyagglycoside b (72) 和 momordicoside U (78) 进
行构效关系对比分析推测C-5β,19之间的环氧环降低
了降血糖作用, 而与其相同苷元的 kuguaoside C相比, 
阿洛糖基促进了其降血糖作用。 

Nhiem等[59]的研究证实了阿洛糖苷 charantosides 
A (60)、karaviloside II (58)、Karaviloside III (59)、     
57、Charantoside C (77)、momordicoside G (71)、
momordicoside F2 (70)、goyaglycoside-b (72) 都具有
中等强度的 α-糖苷酶抑制活性 (12.50%～18.63%), 
其中 70和 71的抑制活性也明显强于其苷元结构相同
的葡萄糖苷 momordicoside I 和 momordicoside F1 的
抑制作用; 另外 momordicoside M具有最强的 α-糖苷

酶抑制活性 (18.63%), 结构分析可见它与双阿洛糖
苷 (64) 的区别是 C-3 羟基形成葡萄糖苷且其含有
C-22、C-23羟基, 这些结构特点增强其抑制活性; 对
比 72 和 59 的 α-糖苷酶抑制活性分别为 10.88%  和

15.85%, 说明 C-5,19 之间的环氧降低 α-糖苷酶的抑
制活性。 

Tan等[61]发现 karaviloside XI (85) (0.1 μmol·L−1) 
提高肌肉细胞 L6和脂肪细胞 3T3-L1 中的 AMPK磷
酸化水平, 促进葡萄糖转运 GLUT4 转位效应优于苷
元, 说明糖基促进生物活性, 但小于相对应的葡萄糖
苷 momordicoside Q。 
4.2.2  抗肿瘤活性  Hsiao 等[57]研究发现苦瓜果实

的乙醇提取物中的葫芦烷型三萜苷对 MCF-7、WiDr、
HEp-2 和 Doay 人肿瘤细胞系有抗增殖活性, 分离鉴
定了 70、72、goyagglycoside d (73) 和 Momordicoside 
U (78) 等葫芦烷型阿洛糖苷对肿瘤细胞 MCF-7、
Doay、HEp-2、WiDr均有抑制增殖作用 (IC50为 10～
20 μg·mL−1), 其中 70和 78抗增殖作用与其具有相同
苷元结构的葡萄糖苷 momordicoside I 和 kuguaoside 
B 相似, 构效关系分析表明 C-5β,19 之间的环氧和
C-25的甲氧基对抗增殖起主要作用。Wang等[68]还证

实了 charantagenin E (82) 体外抗肺癌 A549、胶质母
细胞瘤细胞系 U87、肝癌 Hep3B的生长抑制活性。 
4.2.3  抗炎作用  Nhiem 等[67]研究证实了阿洛糖苷 
(71) 和 charantoside C (77) 抑制肝肿瘤细胞HepG2细
胞 NF-κB 的激活, 其 IC50值为 0.4 μmol·L−1, 阳性对
照柳氮磺胺吡啶 (sulfasalazine) IC50为 0.9 μmol·L−1; 
而与 71对应的葡萄糖苷 momordicoside F1 (C-3 葡萄
糖苷) 的 IC50值为 4.9 μmol·L−1, 说明阿洛糖基是重
要的药效基团。此外, karaviloside II (58) 也有很好的
抑制活性 (IC50 = 3.9 μmol·L−1)。71和 77也剂量依赖
地抑制 TNFα 诱导的 iNOS (inducible nitric oxide 
synthase) 和 COX-2 的表达; Momordicoside U (79) 
能激活 PPARγ 的转录表达, 参与代谢和炎症反应调
节。结构分析表明糖苷 71、77 和 79 都具有相同的
C-17 侧链 (C-23,24 双键和 C-25 的甲氧基), 即发挥
药效的官能团。糖苷 57和 59也剂量依赖地抑制TNFα
诱导的 iNOS和 COX-2基因表达。 

此外, 除了以上常见的阿洛糖苷外还有苄基苷
和环醚萜苷, 目前也有文献报道了其中的阿洛糖苷, 
鉴于已鉴定的此类糖苷数目较少, 不作详述。如丹麦
Jaroszewski 和美国 Seigler 两个研究组都从西番莲科 
(Passifloraceae) 西番莲属的鸡蛋果 (Passiflora edulia 
Sims) 的树叶中分离得到两个稀有的苄基-β-D-阿洛 
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Table 3  Natural cucurbitane-type triterpene allopyranosides.  aThe absolute configuration of C-23 hydroxyl group not established; bNo 
bioactivities reported  

No. Compound Bioactivities Reference 

57 7β,25-Dihydroxycucurbita-5,23( E)-dien-19-al 3-O-β-D-allopyranoside Antidiabetic 57 
58 Karaviloside II 

7,25-Methoxycucurbita-5,23-dien-3 β-ol 3-O-β-D-allopyranoside 
Antidiabetic 58 

59 Karaviloside III 
7-Methoxycucurbita-5,23-dien-3 β,25-diol 3-O-β-D-allopyranoside 

Antidiabetic 58 

60 Charantosides A 
3β,25-Dihydroxy-7β-methoxycucurbita-5,23( E)-dien-19-al 3-O-β-D-allopyranoside 

Antidiabetic 59 

61 7β,25-Dimethoxycucurbita-5,23( E)-dien-19-al 3- O-β-D-allopyranoside −b 60 

62 Kuguaglycoside F 
23-(β-glucopyranosyloxy)-7β-methoxycucurbita-5,24-dien-3 β-yl β-allopyranoside 

− 61 

63 Charantoside B 
(23R) 7β,23-Dihydroxycucurbita-5,24-dien-19-al 3- O-β-D-allopyranoside 

− 59 

64 23-O-β-Allopyranosyl cucurbita-5,24-dien-7 α,3β,22(R),23(S)-tetraol 3-O-β-allopyranoside − 62 

65 Karaviloside V 
23-O-β-D-Allopyranosyl-7-methoxycucurbita-5,24-dien-3 β,22ξ,23ξ-triol 3-O-β-D-allopyranoside 

− 58 

66 Charantoside F 7β-Methoxycucurbita-5,23( E),25-triene-3 beta-ol 3-O-β-D-allopyranoside,  Anti-tumor 63 

67 Charantoside G 
3β,7β-Dihydroxycucurbita-5,23( E),25-triene-19-al 3-O-β-D-Allopyranoside 

− 63 

68 25-Methoxycucurbita-5(6),23( E)-dien-19-ol 3-O-β-D-allopyranoside − 60 

69 Charantoside IV 
(23E)-5β,19-Epoxycucurbita-6,23,25-trien-3 β-ol 3-O-β-D-allopyranoside 

− 64 

70 Momordicoside F2 
5,19-Epoxy-5β-cucurbita-6,23-diene-3β,25-diol, 3-O-β-D -allopyranoside 

Antidiabetic 65 

71 Momordicoside G 
5,19-Epoxy-25-methoxy-5β-cucurbita-6,23-dien-3β-o1 3-O-β-D-Allopyranoside 

Antidiabetic 
Anti-Inflammation 

65 

72 Goyaglycoside b 
19(R)-Methoxy-5β,19-epoxy-cucurbita-6,23-diene-3 β,25-diol 3-O-β-D-allopyranoside 

Antidiabetic 
Anti-tumor 

66 

73 Goyaglycoside d 
19(R),25-Dimethoxy-5β,19-epoxy-cucurbita-6,23-dien-3 β-ol 3-O-β-D-allopyranoside 

Anti-tumor 66 

74 Goyaglycoside-e 
25-O-β-D-Glucopyranosyl-5β,19-epoxy-cucurbita-6,23-diene-3 β,25-diol 3-O-β-D-allopyranoside 

− 66 

75 Goyaglycoside-g 
25-O-β-Dglucopyranosyl-19(R)-methoxy-5β,19-epoxycucurbita-6,23-diene-3 β,25-diol 3-O-β-D-  
allopyranoside 

− 66 

76 Charantoside E 
(19R)-5β,19-Epoxy-25-methoxycucurbita-6,23-diene-3 β,19-diol 3-O-β-D-allopyranoside, 

− 63 

77 Charantoside C 
25-Methoxy-5β,19-epoxycucurbita-6,23-dien-19-on 3- O-β-D-allopyranoside 

Antidiabetic 
Anti-inflammation 

59 

78 Charantoside II 
(19R,-23R)-5β,19-Epoxy-19,23-dimethoxycucurbita-6,24-dien-3 β-ol 3-O-β-D-allopyranoside 

− 64 

79 Momordicoside U 
(23R)-5β,19R-Epoxy-19-methoxycucurbita-6,24-diene-3 β,23-diol 3-O-β-D-allopyranoside 

Anti-tumor 67 

80 Momordicoside V  
(23R)-5β,19-Epoxycucurbita-6,24-diene-3 β,23-diol 3-O-β-D-allopyranoside 

− 67 

81 Charantoside VI 
23S-5β,19-Epoxy-23-methoxycucurbita-6,24-dien-3 β-ol 3-O-β-D-allopyranoside 

− 64 

82 Charantagenin E 
(19R,23S)-5β,19-Epoxy-19,23-dimethoxycucurbita-6,24-dien-3 β-ol-3-O-β-D-allopyranoside 

− 68 

83a Karavilosides XIII  
5β,19-Epoxycucurbita-6,24-dien-3 β,23-diol 23-O-β-D-allopyranoside 

− 69 

84 Momordicoside R 
3-O-β-D-Allopyranosyl-25-O-β-D-glucopyranosyl-5β,19-epoxycucurbita-6-ene-23( R),24(S)-diol. 

− 61 

85 Karaviloside XI 
3-O-β-D-Allopyranosyl-5β,19-epoxycucurbita-6-ene-23( R),24(S),25-triol. 

− 61 

86 Momordicoside N 
23-O-β-D-Allopyranosyl-5β,19-epoxycucurbita-6,24-diene-3 β,22(S),23(S)-triol-3-O-β-D-allopyranoside 

− 70 

87 Momordicoside O  
23-O-β-D-Allopyranosyl-5β,19-epoxycucurbita-6,24-diene-3 β,19(R),22(S),23(S)-tetraol-3-O-β-D-  
allopyranoside 

− 70 
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Figure 4  Structures of cucurbitane-type triterpene allopyranosides 

 
糖苷和苄基氰-β-D-阿洛糖苷[71, 72]; 环烯醚萜苷是唇
形科植物中一类常见的单萜成分, 最近 Venditti 和
Tundis 分别从该科植物 Melittis melissophyllum L.和
Stachys lavandulifolia 分离微量的阿洛糖苷 allobetoni-
coside和 5-allosyloxy-aucubin[73, 74], 其中 5-allosyloxy-  
aucubin具有酪氨酸酶 (tyrosinase) 抑制活性。 
5  结语 

自然界中存在着大量的天然阿洛糖苷化合物 , 
已有的研究表明该类化合物具有多种药理活性; 同
时 D-阿洛糖单糖本身具有良好的药用价值, 其抗肿
瘤效应已得到体内外的研究结果证实, 将其用于膳
食将是一种长期保持健康、预防并辅助治疗疾病的有

效途径。通过化学或生物催化方法对药物进行阿洛糖

基化的结构修饰, 能提高药物的生物活性、降低毒性
和克服抗药性 (如豆腐果苷的结构改造)。因此, 将
D-阿洛糖作为糖基修饰现有药物和天然产物, 将有
助于研发许多新型的糖苷类临床药物。目前阿洛糖苷

的化学修饰得到发展, 而生物催化研究才刚开始[75], 
可以预见天然阿洛糖苷的发现、生物活性研究的深入

及化学分子结构修饰技术的发展, 将会促进此类糖
苷创新药物的发展。 
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