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b y  L i w e i  F U

爽竹桃 ( N e ri u m i n d i c u m M ill) は キ ョ ウ チク トウ

料 (A p o c y n a c e a e) に属する植物 で あ る｡ 植物形態は

常緑低木
,
高さ 2

-

5 m で ある｡ 菓は 革質, 普通は

3 枚ず つ 輪 生 で
,

下 部 は 対 生 し
, 菓 の 柄 が 短く,

菓が狭くて
, 先が とが っ た形に な っ て い る ｡ 葉の 表

面は濃緑色で あるが 裏面はや や色が 薄く, 羽状の 平

行脱が ある
, そ の 原 産地 は ア フ ガ ニ ス タ ン

,
ヒ マ ラ

ヤ
,

イ ン ドと言わ れ て い る
,

中国の 大部分地域 に栽

培さ れて おり
,

日本 で は庭木と して 各地で 栽培さ れ

て い る ｡

こ の 薬用植物は菓 に強心成分が 含ま れ
,
主 に 01 e

-

a n d ri n や トリ テ ル ペ ン
, サ ポ ニ ン ( そ の ゲ ニ ン は

u r s o li c a cid 及 び ol e a n oli c a cid で あ る) ,
R u ti n

,

D a m b o n it ol な どが 含 ま れ, 樹皮 に O d o r o sid e 及 び

Digit o xi g e ni n や U z a d g e n i n の 配糖体な どが 含ま れ

る｡ 味が 苦く
, 辛く

,
薬性が 強く なく

,
有毒 ,

強心
,

利尿, 去疲,
マ ウ ス の エ ー

ル リ ッ ヒ 腹水痛 に対 し軽

微 な抑制作用 を示す｡ 毒性 はお お むね ジ ギタ リ ー

ス

に似て お り,
主 と して 胃腸素乱と不整脈の 反応が あ

ると い う報告も なさ れて おり大変興味深い もの で あ

る｡ 今 回
,
爽竹桃 に含 ま れ る生 理 活性成分の 単離

,

構造決定及び 既知化合物 の 薬理 作用 の 再検討 を含

め
, 単離, 精製技術 の 効率化 に伴 い

,
器械分析手法

及 び分析条件 の 検討を目 的と して 研究 を行 な っ た｡

1 . 植物爽竹桃 は 20 0 0 年 11 月 10 日 に新潟大学

構内か ら採伐 した
, 採伐 して か ら ,

3 カ 月 を経て 爽

竹桃 は自然風乾を した状態で
, 枝 と葉 を分け,

9 . 9 1

k g の 葉が取れ た ｡
こ の 乾燥 した菓は本研究の 材料 と

して 使用 した｡

風 乾 し た 葉 (9 . 9 1 k g) を 室 温 で 2 回 M e O H

( 1 0 5 . O L) 中 に浸漬 して 浸出液 を ろ 過 した 後, 溶媒

を減圧 留去 し黒縁色濃縮液10 L が得 られ た｡ こ の も

の を ヘ キサ ン (25 . O L) ,
酢酸 エ チ ル (4 0 . O L) , n

- ブ

タ ノ
ー

ル (4 0 . O L) と順次抽出 を行な い メ タ ノ ー ル

エ キ ス に含まれ る成分化合物 を極性の 違 い により各

抽出部分 に分けた ｡ そ の 結果,
ヘ キサ ン抽出部 の 黒

縁色油状物 12 0 . 2 4 g , 酢酸 エ チ ル 抽出部の 黄色粉末

状物 5 18 . 9 8 g ,
ブ タ ノ

ー

ル 抽 出部 の 黄色 固 形物

52 7 . 9 8 g が得 られ た ｡ こ れ ら各抽出部の う ち収量も

多く,
生 理 活性天然物 を含 んで い る こ と が期待 され

る酢酸 エ チ ル 抽出部に つ い て 含有成分の 単離
,
精製

を行な っ た
｡

2 . 爽竹桃 (N e ri u m i n di c u m M ill .) の 葉の 酢酸 エ チ

ル 抽出物 を単離 して
,
8 種類の u r s a n e s 型トリ テ ル ペ

ン : 3 β ,
2 0 - dib y d r o x y u r s

- 2 1- e n
-2 8 -

oi c a ci d ( 1) ,
3

β - h y d r o x y- 1 2 -

u r s e n
- 2 8 -

oi c a cid ( 2)
,

3 β ,
2 7 -

di h y d r o x y- 1 2- u r s e n
- 2 8- o i c a cid ( 3) ,

3 β ,
1 3 - di b y d

r o x y
-

u r s- l l - e n 12 8 - oi c a ci d ( 4) ,
3 β - h y d r o 互y u r S

- 1 2- e n
- 2 8 -

ald eh y d e ( 5)
,

2 8 - n o r u r s
- 12 -

e n
- 3 β -

o1 (伝) ,
U r s

- 1 2 -

e n
- 3 β- o 1 ( 7) ,

U r s
- 1 2 1

e n e- 3 β ,
2 8 1 di o l ( 8) ,

3 種類

の 01 e a n a n e s 型 ト リ テ ル ペ ン : 3 β -h y 血 o x y
- 12 -

ol e a n e n
- 2 8 -

oi c a ci d ( 9)
,
3 β 2 7 - dib y d r o x y

- 1 2 -

ol e a n e n
-

2 8 -

oi c a ci d ( 1 0) ,
3 β

,
1 2 α

- di h y 血 o x y ol e a n a n
-2 8

,

1 3 β -

oli d e ( l l) ,
2 種類の L u p a n e 型 トリ テル ペ ン :

3 β - h y d r o x y
-2 0 ( 2 9) -1 u p e n e

- 2 8 -

oi c a cid( 12)
,

2 0( 2 9) -

L 叩 e n e
-3 β ,

2 8 -d i o l ( 1 3) ,
2 種類 の d a m m a r a n e 型 の
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トリ テ ル ペ ン : (2 0 S
,

2 4 R) -

e p o x y d a m m a r a n e
- 3 β ,

2 5- di ol ( 1 4) , (2 0 S
,
2 4 S) -

e p o x y d a m m a r a n e- 3 β ,
2 5-

di o l( 1 5) ,
1 種類の テ ト ラ テ ル ペ ン : (3 R

,
3

-

R
,

6
-

R)

β ,
E - C S r O te n e - 3

,
3

r

- di o l ( 1 9) を得た
｡ 化合物 2 と

9 の 混合物 を メ チ ル 化に した メ チ ル 化混合物 か ら 2

種類 u r s a n e s 型 の メ チ ル 化 トリ テ ル ペ ン : M e th y1
3

β - b y d r o x y
- 1 2-Ⅵr s e n- 2 8- oi c ° at e ( 1 6)

,
M eth y1 3 β ,

2 7 - di h y d r o x y- 1 2- u r s e n- 2 8- o i c ° at e ( 1 8) ,
1 種類の 01 e

-

a n a n e 型 の メ チ ル 化 ト リ テ ル ペ ン : M eth y 1 3 β-

h y d r o x y
- 12 1

01 e a n e n
- 2 8- oi c ° at e ( 17) が得 られ た

｡

化合物1 は新規化合物で あ っ た
｡
1 の 構造は高分解

M S ス ペ ク ト ル
,

1

H - N M R ( H- H C O S Y)
,

13

c I N M R

( D E F T
,

H M Q C
,

H M B C)
,

融点
,
旋光度

,
I R ス ペ

ク トル を詳細 に検討 し構造を決定 した｡

化 合 物 (2
,

3
,

4
,

5
,

6
,

7
,

8
,

9
,

1 0
,

l l
,

1 2
,

1 3
,

1 4
,

1 5
,

1 6
,

1 7
,

1 9) は既知物で あ る こと が分

か っ た｡ 既 知 の 化合物 は い ず れ も
1

H - N M R ( H- H

c o s y) ,

13

c- N M R ( D E P T
,

H M Q C
,

H M B C) , 融点,

旋光度,
I R ス ペ ク トル を用 い て 同定 した｡

3 . 生 理 活性試験 に つ い て は分離 さ れ た化合物 2
,

3
,

4
,
8

,
9

,
12

,
1 3

,
1 6

,
1 7 の 細胞凄着分子IC A M -

1 誘導阻害活性試験 を行 な っ た｡ 生体内の 炎症反応

が起 こ っ た 時に細胞国子が生 産さ れ
,

T N F
,

m - 1 な

どによ り細胞接着分子IC A M - 1 が誘導され
, そ の 働

きで 血 管内か ら白血 球が 患部に浸潤 し, 炎症反応 を

悪化さ せ る こ と こ と が知 られ て い る ｡ 従 っ て 炎症反

応 を押さえ るた め に はIC A M - 1 の 生 産 を抑制する必

要が あ る ｡ 今回 の 結果は カ ル ポキ シ ル 基 を有する化

合物 2
,
3

,
4

,
9

,
1 2

,
1 6

,
1 7 に弱 い なが らI C A M - 1

誘導阻 害活性が み られ るが
,

カ ル ポ キ シ ル 基 を水酸

基 に還元 した化合物 8 及び 13 で は そ の 活性が 見ら

れなく な っ た｡ ま た M T T 法により求め た こ れ らの 化

合物の 血管内皮細胞モ デ ル培養細胞 A 54 9 の 生 存率

を求 め た と こ ろ 細胞毒性 は ほ と ん どな い こ と が 分

か っ た｡

さ ら に 3 種類の 人培養細胞 を用 い た細胞毒性活性

試験 ( w I-3 8
,

V I- 1 3 , H ep G 2) を 行 な っ た｡ w I - 3 8

は人肺細胞より誘導 され た繊維芽細胞
,
ⅤⅠ- 1 3 は w I -

3 8 をs v-4 0 ウイ ル ス に感染すさせ る こ と により誘導

した悪性腫痘肺細胞モ デ ル
,
そ して H ep G 2 は人肝臓

癌細胞モ デ ル で ある
｡

そ の 結果
,

w I- 3 8 に対 して は化合物 12
,

1 3 ,
1 4

,

2
,

1 5
,

1
,

6
,

3
,

8
,
7

,
4

,
タ の 順 で 中程度か ら弱 い

活性 を示 した｡ そ の 中で L u p e ol 型 の 骨格 を持 つ 化合

物 12
,
1 3 及び D a m 皿 ∬ a n e 型 の 骨格 を持 つ 化合物1 4

,

1 5 は比 較的活性が 強く現わ れた
｡

v A - 1 3 に対 して は

化 合 物 12
,

1 4
,

1 3
,

4
,

1 0
,

8
,

3
,

2
,

1 6
,

6
,

9
,

1 7
,
1 5 の 順 で 中程度か ら弱 い 活性 を示 した

｡ その 中

で L 叩e O l 型 の 骨格 を持 つ 化合物 1 2
,

1 3 及び D a m -

m a r a n e 型 の 骨格 を持 つ 化合物 14
,
U r s a n e 型 の 骨格を

持 つ 化合物 4 の 活性が 比較的強か っ た｡ Ⅲep G 2 に対

す る 制癌活性 は化合物 13
,

1 2
,

6
,

1 7
,

4
,

3
,

1 6
,

1 0
,

1 4
,

1 5
,
2

,
9

,
1

,
7 の 聴で 中程度から弱 い 活性

が現 われ た
｡

こ の 場合 は L u p e ol 型 の 骨格 を持 つ 化合

物 12
,

1 3 の 活性が 比較的強く見ら れた ｡
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