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摘要: 目的 分离、鉴定入侵植物飞机草叶片的化学成分，探讨其对肿瘤细胞的抑制活性。方法 利用正相硅胶柱色

谱、薄层色谱、羟丙基葡聚糖凝胶 Sephadex LH-20 和重结晶等方法对飞机草叶片乙醇提取物的乙酸乙酯萃取相进行分

离纯化，根据核磁共振波谱数据鉴定化合物的结构，采用 MTT 法筛选具有抑制肿瘤细胞生长活性的化合物。结果

共分离鉴定出 11 个化合物，分别为山柰酚-4'-甲基醚 ( 1) 、金合欢素 ( 2) 、异樱花素 ( 3) 、β-谷甾醇 ( 4) 、烟筒花

素 ( 5) 、胡萝卜苷 ( 6) 、5，7-二羟基-6，4'-二甲氧基二氢黄酮 ( 7 ) 、4，2'-二羟基-4'，5'，6'-三甲氧基查尔酮 ( 8 ) 、

飞机草素 ( 9) 、3，5-二羟基-7，4'-二甲氧基黄酮 ( 10) 和 homohesperitin ( 11) ; 化合物 1、2、5、7 和 9 ～ 11 对乳腺癌

细胞 ( MCF-7) 、人神经胶质瘤细胞 ( U251 ) 、肝癌细胞 ( HepG2 ) 、子宫颈癌细胞 ( HeLa) 以及肺癌细胞 ( A549 )

有一定的抑制作用。结论 化合物 5、10、11 为首次从飞机草中分离得到; 化合物 2 和 7 对上述 5 种癌细胞的抑制活

性强于阳性对照物顺铂。
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ABSTRACT: AIM To study the chemical constituents from the leaves of Chromolaena odorata as an invasive
plant and their anticancer activity． METHODS Methanol extract of Chromolaena odorata was isolated and puri-
fied from the acetic ether part of the alcohol extract of leaves of Chromolaena odorata by column chromatography on
Silica gel and Sephadex LH-20，Silica gel thin layer chromatography and recrystallization． Nuclear magnetic reso-
nance technique was used to identify structures of the chemicals isolated． The anticancer activity of the chemicals
was evaluated by MTT method． RESULTS Eleven compounds were isolated as kaempferide-4' methoxy ether
( 1) ，acacetin ( 2) ，isosakurnaetni ( 3) ，β-sitosterol ( 4) ，hortensin ( 5 ) ，daucosterol ( 6 ) ，5，7-dihydroxy-6，

4'-dimethoxy dihydroflavone ( 7) ，4，2'-dihydroxy-4'，5'，6'-trimethoxychalcone ( 8 ) ，odoratin ( 9 ) ，3，5-di-
hydroxy-7，4'-dimethoxyflavone ( 10) ，homohesperitin ( 11) ． Compounds 1，2，5，7 and 9 ～ 11 showed the abili-
ties to inhibit human cancer cells including breast cancer cell line MCF-7，human gliona cell U251，hepatoma cell
line HepGa2，cervical cancer hela cells and lung cancer line A549 in vitro． CONCLUSION Compound 5，10
and 11 are isolated from Chromolaena odorata for the first time． Compound 2 and 7 perform more effective in anti-
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cancer than cisplatine as a positive control．
KEY WORDS: Chromolaena odorata; invasive plant; flavonoids; chalcone; cancer cells

飞机草 Chromolaena odorata ( L． ) R． M． King
and H． Robinson 为菊科 ( Compositae) 多年生草本

植物，是我国首批公布的恶性入侵杂草之一［1］，

其入侵能严重危害农林牧业生产和生物多样性安

全，恶化环境等［2］。开发利用飞机草的药用价值

是飞机草“变害为宝”的途径之一。《中华本草》
记载，飞机草具有散瘀消肿、解毒以及止血功效，

是我国民间常用草药［3］。研究发现，飞机草叶片

提取物中的木犀草素和刺槐素对人肺癌细胞 NCI-
H187 具有中等抑制活性，木犀草素还对人体肺癌

细胞 BC 具有毒性［4］。对飞机草化学成分的研究已

有很多报道［1，4-15］，但对其所含化学成分的药理药

效研究还很少。为了筛选更多的生物活性物质以及

更有效地开发飞机草的药用价值，本实验对飞机草

叶片的化学成分及其对肿瘤细胞的抑制活性进行了

研究。
1 仪器与材料

Bruker AM － 400 /500 核磁共振仪 ［TMS ( 四

甲基硅烷) 为内标) ］; 柱色谱硅胶及薄板色谱硅

胶 ( GF254 10 ～ 40 μm，200 ～ 300 目，烟台江友硅

胶开发有限公司) ; Sephadex LH-20 ( 25 ～ 100 μm，

GE Healthcare Co． ，Ltd． ，Sweden) 。所用有机试剂

均为分析纯。飞机草叶片于 2011 年 1 月采于中国

科学院西双版纳热带植物园。乳腺癌细胞 ( MCF-
7) 、人 神 经 胶 质 瘤 细 胞 ( U251 ) 、肝 癌 细 胞

( HepG2) 、子宫颈癌细胞 ( HeLa) 以及肺癌细胞

( A549) 由河北大学药物化学与分子诊断重点实验

室提供。
2 提取与分离

取飞机草叶片 5. 5 kg，室温阴干、粉碎，用

150 L 95%乙醇浸提 4 次，每次 7 d，合并提取液，

减压回收乙醇得浸膏 1. 5 kg。将浸膏悬浮于1 000
mL 水 ( 20 ℃ ) 中，用 5 倍体积的乙酸乙酯萃取 3
次，得乙酸乙酯部分 184 g。取乙酸乙酯部位，硅

胶柱色谱分离，石油醚-乙酸乙酯 ( 100 ∶ 0→20 ∶
80) 梯度洗脱，用薄层色谱检测，合并相似组分，

得到 G1、G2、G3、G4 和 G5 五个组分。小极性组

分 G1 ( 石油醚洗脱) 和大极性组分 G5 ( 甲醇洗

脱) 经薄层色谱无明显主点，未进行分离。G2 组

分 ［石油醚-乙酸乙酯 ( 90 ∶ 10 ) 洗脱部分; 64 g］
经硅胶柱色谱分离，以石油醚-乙酸乙酯 ( 100 ∶ 0

→5 ∶ 1) 为流动相，分得 G2a、G2b 和 G2c 三个亚

组分。G2a 重结晶得化合物 1 ( 1. 5 g) ，用凝胶色

谱分离得化合物 5 ( 80 mg) 。G2b 继续用柱色谱分

离，以石油醚-乙酸乙酯 ( 100 ∶ 0→2 ∶ 1 ) 依次洗

脱得化合物 10 ( 8 mg) 和 9 ( 35 mg) 。G2c 用重结

晶和薄层色谱分离得化合物 3 ( 167 mg) 。G3 ［石

油醚-乙酸乙酯 ( 6 ∶ 1 ) 洗脱部分; 84 g］ 重结晶

得化合物 2 ( 89 mg) ，经硅胶柱色谱分离，以石油

醚-乙酸乙酯 ( 9 ∶ 1→1 ∶ 1 ) 为流动相得 G3a 和

G3b 两个组分，G3a 用硅胶柱色谱洗脱得化合物 8
( 67 mg) ; G3b 经葡聚糖凝胶 Sephadex LH-20 分离

得到化合物 7 ( 56 mg) 和 11 ( 67 mg) 。G4 经石油

醚-乙酸乙酯 ( 3 ∶ 1) 洗脱部分，重结晶得化合物

4 ( 16 mg) 和 6 ( 38 mg) 。
3 结构鉴定

化合 物 1: C16 H12 O5，黄 色 雪 花 状 结 晶，1 H-
NMR ( 600 MHz CD3OD) δ : 6. 29 ( 1 H，br d，J =
2. 0 Hz，H-6) ，6. 45 ( 1 H，d，J = 2. 0 Hz，H-8 ) ，

8. 16 ( 2 H，dd，J = 1. 2，8. 8 Hz，H-2'，H-6') ，

7. 04 ( 2 H，dd，J = 1. 2，8. 8 Hz，H-3'，H-5') ，

3. 89 ( 3 H，s，OCH3 ) ，13C-NMR 数据见表 1。以上

数据与文献 ［16］ 报道一致，故鉴定为山柰酚-4'-
甲基醚。

化合物 2: C16H12O5，黄色粉末，1H-NMR ( 600
MHz CDCl3 ) δ: 6. 85 ( 1 H，s，H-3 ) ，6. 21 ( 1 H，

d，J = l． 9 Hz，H-6) ，6. 51 ( 1 H，d，J = l． 9 Hz，
H-8 ) ，8. 03 ( 2 H，d，J = 9. 0 Hz，H-2' H-6') ，

7. 12 ( 2H，d，J = 9. 0 Hz，H-3'，H-5') ，3. 86 ( 3
H，s，4'-OCH3 ) ，13C-NMR 数据见表 1。以上数据与

文献 ［10］ 报道一致，故鉴定为金合欢素。
化合物 3: C16 H14 O5，白色针状结晶，1 H-NMR

( 600 MHz CDCl3 ) δ: 7. 40 ( 2 H，d，J = 9 Hz，H-
2'，H-6') ，6. 97 ( 2 H，d，J = 9 Hz，H-3'，H-5') ，

6. 02 ( 1 H，d，J = 1. 9 Hz，H-8 ) ，6. 00 ( 1 H，d，

J = 1. 9 Hz，H-6 ) ，5. 38 ( 1 H，dd，J = 2. 5，12. 5
Hz，H-2) ，3. 12 ( 1 H，dd，J = 12. 5，17. 0 Hz，H-
3α) ，2. 78 ( 1 H，dd，J = 2. 5 Hz，17 Hz，H-3β) ，

3. 86 ( 3 H，s，4'-OCH3 ) ，13 C-NMR 数据见表 1。以

上数据 与 文 献 ［5］ 报 道 一 致，故 鉴 定 为 异 樱

花素。
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表 1 化合物 1、2、3、5 和 7-11 的13C-NMR ( 600 MHz) 数据

Tab. 1 13C-NMR ( 600 MHz) data of compounds 1-3，5，and 7-11

C
化合物

1 2 3 5 7 10 11
C

化合物

8 9
2 146. 3 146. 2 78. 1 152. 7 79. 1 145. 7 78. 9 1 128. 3 128. 2
3 136. 1 103. 5 41. 9 131. 3 43. 2 135. 6 43. 2 2 130. 4 130. 2
4 176 181. 8 196. 2 182. 1 196. 8 175. 1 195. 9 3 116 114. 5
5 160. 8 162. 3 163. 5 103 154. 2 160. 8 163 4 160 161. 6
6 98. 3 98. 9 95. 8 163. 2 128. 2 97. 9 95. 1 5 116 114. 5
7 164 163. 3 166. 6 162. 2 157. 3 165. 7 165. 6 6 130. 4 130. 2
8 93. 6 94 94. 9 94. 2 94. 5 92. 2 96. 7 α 143. 3 143. 4
9 156. 3 157. 3 162. 8 152. 4 158. 5 156. 8 163. 5 β 124. 1 124. 1
10 103. 2 103. 7 101. 8 104. 1 103 103. 9 103. 2 CO 192. 9 192. 9
1' 123. 3 122. 8 130. 6 122. 8 130. 2 123. 1 131. 6 1' 108. 8 108. 8
2' 129. 4 128. 3 128. 2 128. 2 127. 6 128. 8 110. 7 2' 162. 6 162. 6
3' 114. 1 114. 6 113. 8 114. 5 114. 1 114 146. 9 3' 135. 3 135. 3
4' 160. 5 161. 4 159. 4 157. 2 159. 9 161. 1 145. 7 4' 155 155
5' 114. 1 114. 6 113. 8 114. 5 114. 1 114 112. 7 5' 96. 6 96. 6
6' 129. 4 128. 3 128. 2 128. 2 127. 6 128. 8 118. 2 6' 157. 8 160

OCH3 55. 4 55. 5 55. 2 59. 9 60. 9 55. 8 55. 7 OCH3 56. 1 55. 4
55. 5 55. 4 55. 4 56. 1 61. 3 56. 1

61. 9 61. 3
61. 9

化合物 4: 分子式 C29 H50 O，白色针状晶体

( CHCl3 ) ，与 β-谷甾醇对照品共薄层，其 Rf 值一

致，鉴定为 β-谷甾醇。
化合物 5: C17H14O6，黄色粉末，1H-NMR ( 600

MHz DMSO) δ: 8. 03 ( 2 H，d，J = 9 Hz，H-2'，H-
6') ，7. 11 ( 2 H，d，J = 9 Hz，H-3'，H-5') ，6. 85
( 1 H，s，H-8) ，6. 62 ( 1 H，s，H-5) ，3. 86 ( 3 H，

s，6-OCH3 ) ，3. 75 ( 3 H，s，7-OCH3 ) ，13 C-NMR 数

据见表 1。以上数据和文献 ［19］ 一致，故鉴定为

烟筒花素。
化合物 6: C35 H60 O6，白色无定 形 粉 末 ( 吡

啶) ，与胡萝卜苷对照品共薄层，其 Rf 值与已知对

照品对 照 相 同，混 合 熔 点 不 下 降，确 定 为 胡 萝

卜苷。
化合物 7: C17H16O6，白色粉末，1H-NMR ( 600

MHz CDCl3 ) δ: 7. 40 ( 2 H，d，J = 9 Hz，H-2'，H-
6') ，6. 98 ( 2 H，d，J = 9 Hz，H-3'，H-5') ，6. 13
( 1 H，s，H-8) ，5. 38 ( 1 H，dd，J = 3. 2，12. 4 Hz，
H-2) ，3. 11 ( 1 H，dd，J = 12. 5 Hz，17. 0 Hz，H-
3α) ，2. 82 ( 1 H，dd，J = 2. 5 Hz，17 Hz，H-3β) ，

3. 97 ( 3 H， s，6-OCH3 ) ，3. 86 ( 3 H， s，4'-
OCH3 ) ，13 C-NMR 数 据 见 表 1。以 上 数 据 与 文 献

［16］ 对照一致，故鉴定为 5，7-二羟基-6，4'-二甲

氧基二氢黄酮。
化合 物 8: C18 H18 O6，橘 红 色 针 状 结 晶，1 H-

NMR ( 600 MHz CDCl3 ) δ: 13. 78 ( l H，s，2'-OH) ，

7. 86 ( 1 H，d，J = 15 Hz，H-β) ，7. 84 ( 1 H，d，

J = 15 Hz，H-α) ，7. 58 ( 2 H，d，J = 9 Hz，H-2，H-
6) ，6. 91 ( 2 H，d，J = 9 Hz，H-3，H-5) ，6. 32 ( 1
H，s，H-3') ，3. 94 ( 3 H，s，4'-OCH3 ) ，3. 91 ( 3
H，s，6'-OCH3 ) ，3. 86 ( 3 H，s，5'-OCH3 ) ，13C-
NMR 数据见表 1。以上数据和文献 ［4］ 对照一

致，故鉴定其为 4，2'-二羟基-4'，5'，6'-三甲氧基

查尔酮。
化合 物 9: C19 H20 O6，橘 红 色 针 状 结 晶，1 H-

NMR ( 600 MHz CDCl3 ) δ: 13. 78 ( l H，s，2'-OH) ，

7. 86 ( 1 H，d，J = 15 Hz，H-β ) ，7. 84 ( 1 H，d，

J = 15 Hz，H-α) ，7. 60 ( 2 H，d，J = 9 Hz，H-2，H-
6) ，6. 96 ( 2 H，d，J = 9 Hz，H-3，H-5) ，6. 31 ( 1
H，s，H-3') ，3. 94 ( 3 H，s，4'-OCH3 ) ，3. 91 ( 3
H，s，6'-OCH3 ) ，3. 87 ( 3 H，s，5'-OCH3 ) ，3. 85
( 3 H，s，4-OCH3 ) ，13C-NMR 数据见表 1。以上数据

和文献 ［5］ 对照一致，故鉴定其为飞机草素。
化合 物 10: C17 H14 O6， 黄 色 粉 末，1 H-NMR

( 600 MHz CDCl3 ) δ: 8. 19 ( 2 H，d，J = 9 Hz，H-
2'，H-6') ，7. 05 ( 2 H，d，J = 9 Hz，H-3'，H-5') ，

6. 50 ( 1 H，d，J = 1. 9 Hz，H-8 ) ，6. 40 ( 1 H，d，

J = 1. 9 Hz，H-6 ) ，3. 95 ( 3 H，s，7-OCH3 ) ，3. 90
( 3 H，s，4'-OCH3 ) ，13 C-NMR 数据见表 1。以上数

据和文献 ［17］ 一致，故鉴定为 3，5-二羟基-7，
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4'-甲氧基黄酮。
化合 物 11: C17 H14 O6， 白 色 结 晶，1 H-NMR

( 600 MHz CDCl3 ) : 12. 0 ( br s，5-HO) ，7. 06 ( 1
H，d，J = 2. 0 Hz，H-2') ，6. 95 ( 1 H，d，J = 10. 0
Hz，H-6') ，6. 90 ( 1 H，d，J = 8. 0 Hz，H-5') ，

6. 09 ( 2 H，d，J = 2. 0 Hz，H-6，H-8) ，5. 36 ( 1 H，

dd，J = 2. 5，12. 5 Hz，H-2 ) ，3. 94 ( 3 H，s，4'-
OCH3 ) ，3. 83 ( 3 H，s，3'-OCH3 ) ，3. 09 ( 1 H，dd，

J = 14. 0; 12. 0 Hz，H-3α ) ，2. 79 ( 1 H，dd，J =
14. 0，3. 0 Hz，H-3β) ，13 C-NMR 数据见表 1。以上

数据和文献 ［18］ 报道一致，故鉴定其为 homo-
hesperetin。
4 活性筛选

采用 MTT 法［19］，对除胡萝卜苷和 β-谷甾醇外

的其他化合物进行了抗肿瘤活性鉴定，发现化合物

1、2、5、7 和 9 ～ 11 对乳腺癌细胞 ( MCF-7 ) 、人

神经胶质瘤细胞 ( U251 ) 、肝癌细胞 ( HepG2 ) 、
子宫颈癌细胞 ( HeLa) 以及肺癌细胞 ( A549) 均

有一定的抑制作用，其中化合物 2 和 7 对 5 种肿瘤

细胞的体外抑制活性均高于阳性对照物顺铂。3 和

8 两种化合物 48 h 的半抑制浓度值 ( IC50 ) 均大于

40 μmol /mL，可能对肿瘤细胞没有抑制作用。见

表 2。
表 2 化合物 1、2、3、5 和 7-11 体外肿瘤细胞抑制活性筛

选结果

Tab. 2 Inhibitory activities of compounds 1，2，3，5，and
7-11 against human cancer cells in vitro

化合物
48 h 的半抑制浓度 IC50 / ( μmol·mL －1 )

MCF-7 U251 HepG-2 Hela A549
1 17. 41 75. 1 18. 30 23. 62 32. 17
2 0. 029 0. 651 1. 283 0. 048 4. 097
3 251. 6 132. 2 124. 2 125. 1 117. 6
5 32. 52 14. 69 13. 36 17. 56 19. 33
7 0. 753 2. 565 2. 886 0. 083 1. 077
8 46. 05 57. 88 87. 67 55. 98 105. 4
9 29. 74 10. 73 20. 57 20. 96 11. 89
10 29. 12 18. 51 33. 06 21. 03 17. 51
11 18. 38 17. 62 33. 30 20. 46 12. 84

DPP ( 顺铂) 0. 126 1. 637 2. 045 0. 378 9. 288
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