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香椿树皮的亲脂性成分研究
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摘　要　采用硅胶、反相、凝胶柱色谱和制备薄层色谱等方法对香椿树皮９５％乙醇提取物进行分离纯化，共得到１０个化合
物，应用光谱技术和理化常数对照等方法对其结构进行鉴定，分别为白桦脂酸（１），豆甾烷３，６二酮（２），豆甾４烯３酮
（３），７β羟基谷甾醇（４），６羟基豆甾４烯３酮（５），豆甾４烯３β，６β二醇（６），过氧化麦角甾醇（７），７ｍｅｔｈｏｘｙ２（３，４
ｍｅｔｈｙｌｅｎｅｄｉｏｘｙｐｈｅｎｙｌ）ｂｅｎｚｏｆｕｒａｎ５ｃａｒｂｏｘｙｌａｔ（８），铁屎米６酮（９），αａｃｅｔｙｌａｍｉｎｏｐｈｅｎｙｌｐｒｏｐｙｌαｂｅｎｚｏｙｌａｍｉｎｏｐｈｅｎｙｌｐｒｏｐｉ
ｏｎａｔｅ（１０）。所有化合物均为首次从该植物中分离得到。
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　　香椿 Ｔｏｏｎａｓｉｎｅｎｓｉｓ（Ｊｕｓｓ）ＭＲｏｅｍ为楝科
（Ｍｅｌｉａｃｅａｅ）香椿属落叶乔木，主要分布于东亚与
东南亚地区，素有“中国桃花心木”之称，始载于

《唐本草》，已有两千多年的栽培历史［１］。香椿为

著名的药食两用木本植物，其根皮、树皮、芽、叶、果

实均可作为中药。中医认为香椿味苦涩、性温、无

毒，具有祛风利湿、止血止痛的功能［２］，香椿叶和

果实可治疥疮、丝虫病、风寒感冒、胃肠塞滞、脘腹

胀闷、风湿性关节炎等症；椿皮具有除热、燥湿、止

血等功效；椿芽可以预防高血压、冠心病和动脉硬

化，并能降低血浆胆固醇中的饱和脂肪酸［３］，香椿

中丰富的维生素Ｃ、胡萝卜素等有助于增强机体免
疫功能，并有润滑肌肤的作用，是保健美容的良好

食品。

香椿含有萜类、黄酮类、多酚类、木脂素类、甾

体类等化学成分，以黄酮类为主要活性成分，现代
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药理学研究表明香椿的多种提取物具有抗氧化、杀

菌、抗炎、降血糖、抑制血小板聚集等作用［４］。为

进一步阐明香椿的药效物质基础，寻求具有生物活

性的天然产物，本研究对香椿树皮化学成分进行了

进一步研究，从中分离出１０个化合物，所有化合物
均为首次从该植物中分离得到。

Ｆｉｇｕｒｅ１　Ｃｈｅｍｉｃａｌｓｔｒｕｃｔｕｒｅｓｏｆｃｏｍｐｏｕｎｄｓ１１０ｆｒｏｍｔｈｅｓｔｅｍｂａｒｋｏｆＴｏｏｎａｓｉｎｅｎｓｉｓ

!

　材　料

香椿干燥树皮２０１４年７月购买于安徽亳州药
材市场，经中国药科大学濮社班副研究员鉴定为香

椿Ｔｏｏｎａｓｉｎｅｎｓｉｓ（Ｊｕｓｓ）ＭＲｏｅｍ的树皮，凭证标
本存于中国药科大学天然药物化学研究室

（Ｎｏ２０１４０７２０）。
薄层色谱硅胶ＧＦ２５４（青岛海洋化工有限公司）；

柱色谱硅胶１００～２００目和２００～３００目（青岛海洋
化工厂）；羧甲基纤维素钠（国药集团化学试剂有

限公司）；反相柱色谱 ＯＤＳＡ（孔径 １２ｎｍ，半径
５０μｍ，日本 ＹＭＣ公司）；葡聚糖凝胶 Ｓｅｐｈａｄｅｘ
ＬＨ２０（美国 ＧＥＨｅａｌｔｈｃａｒｅ公司）；其余所用试剂
均为市售分析纯。

紫外分析用 ＺＦ１型三用紫外分析仪（上海顾
村电光仪器厂）；核磁共振使用 ＢｒｕｋｅｒＡＶ５００型
核磁共振仪测定（ＴＭＳ为内标）；ＥＳＩＭＳ使用 Ａｇｉ
ｌｅｎｔ１１００ＳｅｒｉｅｓＬＣ／ＭＳＤＴｒａｐＳＬ质谱仪（美国安捷
伦科技有限公司）测定。

"

　提取与分离

香椿干燥树皮２５０ｋｇ，粉碎后用４倍体积的
９５％乙醇回流提取４次，每次３ｈ，提取液减压浓缩
成浸膏，将所得浸膏用水分散悬浮，用石油醚和水

饱和正丁醇分别萃取３次，减压回收溶剂，得石油
醚萃取物４４８０ｇ，正丁醇萃取物约３０ｋｇ。

石油醚萃取物４４８０ｇ，通过硅胶柱色谱法，
采用石油醚乙酸乙酯系统和二氯甲烷甲醇系统
梯度洗脱，得到 ７个组分，其中第 ２、４、５个组分
再经硅胶柱色谱、ＯＤＳ柱色谱、ＳｅｐｈａｄｅｘＬＨ２０柱
色谱、制备薄层色谱等方法分离纯化，得到化合

物１（５０ｍｇ）、２（１４３４ｍｇ）、３（３３０２ｍｇ）、
４（１３５ｍｇ）、５（４２ｍｇ）、６（５０ｍｇ）、７（２４５ｍｇ）、
８（４６ｍｇ）、９（１６６ｍｇ）、１０（１１１ｍｇ）。

&

　结构鉴定

化合物 １　白色粉末（氯仿），ＥＳＩＭＳｍ／ｚ：
４５５３［Ｍ－Ｈ］－。１ＨＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δＨ：
４６３（１Ｈ，ｂｒｓ，Ｈ２９ａ），４５０（１Ｈ，ｂｒｓ，Ｈ２９ｂ），
１５９（３Ｈ，ｓ，Ｈ３０），０８７（３Ｈ，ｓ，Ｈ２７），０８１（３Ｈ，
ｓ，Ｈ２５），０７０（３Ｈ，ｓ，Ｈ２４），０５９（３Ｈ，ｓ，Ｈ２３）。
１３ＣＮＭＲ（１２５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δＣ：１７７３（Ｃ２８），
１５０３（Ｃ２０），１０９６（Ｃ２９），７６８（Ｃ３），５５４（Ｃ
１７），５４９（Ｃ５），４９９（Ｃ９），４８５（Ｃ１８），４６６（Ｃ
１９），４２０（Ｃ１４），４０２（Ｃ８），３８５（Ｃ４），３８２（Ｃ
１），３７６（Ｃ１３），３６７（Ｃ１０），３６３（Ｃ２２），３３９
（Ｃ７），３１７（Ｃ１６），３０１（Ｃ１５），２９２（Ｃ２１），
２８１（Ｃ２３），２７１（Ｃ２），２５１（Ｃ１２），２０４（Ｃ
１１），１８９（Ｃ３０），１７９（Ｃ６），１５９（Ｃ２６），１５８
（Ｃ２５），１５７（Ｃ２４），１４４（Ｃ２７）。上述波谱数据
与文献［５］基本一致，故鉴定该化合物为白桦脂酸
（ｂｅｔｕｌｉｎｉｃａｃｉｄ）。
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化合物 ２　白色针晶（氯仿），ＥＳＩＭＳｍ／ｚ：
４５１３［Ｍ＋Ｎａ］＋。１ＨＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δＨ：
０９４（３Ｈ，ｓ，Ｈ１９），０９１（３Ｈ，ｄ，Ｊ＝６４Ｈｚ，Ｈ
２１），０８３（３Ｈ，ｔ，Ｊ＝６６Ｈｚ，Ｈ２９），０８２（３Ｈ，ｄ，
Ｊ＝６６Ｈｚ，Ｈ２６），０７９（３Ｈ，ｄ，Ｊ＝６６Ｈｚ，Ｈ２７），
０６７（３Ｈ，ｓ，Ｈ１８）。１３ＣＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δＣ：
２１１２（Ｃ３），２０９１（Ｃ６），５７６（Ｃ５），５６７（Ｃ
１４），５６１（Ｃ１７），５３６（Ｃ９），４６７（Ｃ７），４５９（Ｃ
２４），４３１（Ｃ１３），４１３（Ｃ１０），３９５（Ｃ１２），３８２
（Ｃ１），３８１（Ｃ８），３７４（Ｃ２），３７１（Ｃ４），３６１
（Ｃ２０），３３９（Ｃ２２），２９３（Ｃ２５），２８１（Ｃ１６），
２６２（Ｃ２３），２４１（Ｃ１５），２３２（Ｃ２８），２１８（Ｃ
１１），２１１（Ｃ２９），１９９（Ｃ２６），１９１（Ｃ２７），１８８
（Ｃ２１），１２６（Ｃ１９），１２１（Ｃ１８）。上述波谱数据
与文献［６］基本一致，故鉴定该化合物为豆甾烷３，
６二酮（ｓｔｉｇｍａｓｔａｎｅ３，６ｄｉｏｎｅ）。

化合物 ３　白色针晶（氯仿），ＥＳＩＭＳｍ／ｚ：
４３５４［Ｍ＋Ｎａ］＋。１ＨＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δＨ：
１７５（３Ｈ，ｓ，Ｈ１９），０９０（３Ｈ，ｄ，Ｊ＝６３Ｈｚ，Ｈ
２１），０８４（３Ｈ，ｔ，Ｊ＝６６Ｈｚ，Ｈ２９），０８３（３Ｈ，ｄ，
Ｊ＝６６Ｈｚ，Ｈ２６），０８０（３Ｈ，ｄ，Ｊ＝６６Ｈｚ，Ｈ２７），
０７０（３Ｈ，ｓ，Ｈ１８）。１３ＣＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δＣ：
１９９７（Ｃ３），１７１８（Ｃ５），１２３７（Ｃ４），５５９（Ｃ
１７），５５８（Ｃ１４），５３８（Ｃ９），４５８（Ｃ２４），４２４
（Ｃ１３），３９６（Ｃ１０），３８６（Ｃ１２），３６１（Ｃ２０），
３６１（Ｃ１），３５７（Ｃ８），３５６（Ｃ２２），３３９（Ｃ２），
３３０（Ｃ６），３２０（Ｃ７），２９１（Ｃ２５），２８２（Ｃ１６），
２６０（Ｃ２３），２４２（Ｃ１５），２３１（Ｃ２８），２１１（Ｃ
１１），２１０（Ｃ２６），１９８（Ｃ２７），１９０（Ｃ２１），１８７
（Ｃ１９），１２０（Ｃ２９），１２０（Ｃ２８）。上述波谱数据
与文献［７］基本一致，故鉴定该化合物为豆甾４
烯３酮（ｓｔｉｇｍａｓｔ４ｅｎ３ｏｎｅ）。

化合物 ４　白色针晶（氯仿），ＥＳＩＭＳｍ／ｚ：
４５３４［Ｍ＋Ｎａ］＋。１ＨＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δＨ：
５３０（１Ｈ，ｓ，Ｈ６），１０５（３Ｈ，ｓ，Ｈ１９），０９２（３Ｈ，ｄ，
Ｊ＝６３Ｈｚ，Ｈ２１），０８５（３Ｈ，ｔ，Ｊ＝７２Ｈｚ，Ｈ２９），
０８３（３Ｈ，ｄ，Ｊ＝６６Ｈｚ，Ｈ２６），０８１（３Ｈ，ｄ，Ｊ＝６６
Ｈｚ，Ｈ２７），０６９（３Ｈ，ｓ，Ｈ１８）。１３ＣＮＭＲ（７５ＭＨｚ，
ＣＤＣｌ３）δＣ：１４６３（Ｃ５），１２５５（Ｃ６），７３５（Ｃ７），
７１５（Ｃ３），５５８（Ｃ１４），５５５（Ｃ１７），４８４（Ｃ９），
４５９（Ｃ２４），４３０（Ｃ１３），４１８（Ｃ４），４１０（Ｃ８），
３９３（Ｃ１２），３７０（Ｃ１），３６５（Ｃ１０），３６２（Ｃ

２０），３４０（Ｃ２２），３１５（Ｃ２），２９３（Ｃ２５），２８７
（Ｃ１６），２６５（Ｃ２３），２６０（Ｃ２８），２３２（Ｃ１５），
２１２（Ｃ１１），１９９（Ｃ２６），１９３（Ｃ１９），１９１（Ｃ
２７），１８９（Ｃ２１），１１９（Ｃ２９），１１７（Ｃ１８）。上述
波谱数据与文献［８］基本一致，故鉴定该化合物为
７β羟基谷甾醇（７βｈｙｄｒｏｘｙｓｉｔｏｓｔｅｒｏｌ）。

化合物５　白色粉末（氯仿），ＥＳＩＭＳｍ／ｚ４５１
［Ｍ＋Ｎａ］＋。１ＨＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δＨ：５８１
（１Ｈ，ｓ，Ｈ４），４３４（１Ｈ，ｂｒｓ，Ｈ６），１３７（３Ｈ，ｓ，Ｈ
１９），０９１（３Ｈ，ｄ，Ｊ＝６３Ｈｚ，Ｈ２１），０８４（３Ｈ，ｔ，
Ｊ＝６３Ｈｚ，Ｈ２９），０８３（３Ｈ，ｄ，Ｊ＝６３Ｈｚ，Ｈ２６），
０８０（３Ｈ，ｄ，Ｊ＝６３Ｈｚ，Ｈ２７），０７３（３Ｈ，ｓ，Ｈ
１８）。１３ＣＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δＣ：２００５（Ｃ３），
１６８５（Ｃ５），１２６５（Ｃ４），７３４（Ｃ６），５６２（Ｃ
１７），５６０（Ｃ１４），５３８（Ｃ９），４６０（Ｃ２４），４２６
（Ｃ１３），３９７（Ｃ１２），３８７（Ｃ７），３８１（Ｃ１０），
３７２（Ｃ１），３６２（Ｃ２０），３４４（Ｃ２），３４０（Ｃ２２），
２９８（Ｃ８），２９３（Ｃ２５），２８３（Ｃ１６），２６２（Ｃ
２３），２４３（Ｃ１５），２３２（Ｃ２８），２１１（Ｃ１１），１９９
（Ｃ１９），１９６（Ｃ２６），１９１（Ｃ２７），１８８（Ｃ２１），
１２１（Ｃ１８），１２１（Ｃ２９）。上述波谱数据与文献
［９］基本一致，故鉴定该化合物为 ６羟基豆甾４
烯３酮（６ｈｙｄｒｏｘｙｓｔｉｇｍａｓｔ４ｅｎ３ｏｎｅ）。

化合物 ６　白色针晶（氯仿），ＥＳＩＭＳｍ／ｚ：
４５３４［Ｍ＋Ｎａ］＋。１ＨＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δＨ：
６０３（１Ｈ，ｓ，Ｈ４），４６０（１Ｈ，ｂｒｓ，Ｈ３），４５６（１Ｈ，
ｓ，Ｈ６），１５６（３Ｈ，ｓ，Ｈ１９），１００（３Ｈ，ｄ，Ｊ＝６６
Ｈｚ，Ｈ２１），０９０（３Ｈ，ｔ，Ｊ＝６９Ｈｚ，Ｈ２９），０８９
（３Ｈ，ｄ，Ｊ＝６６Ｈｚ，Ｈ２７），０８７（３Ｈ，ｄ，Ｊ＝６６Ｈｚ，
Ｈ２６），０７４（３Ｈ，ｓ，Ｈ１８）。１３ＣＮＭＲ（７５ＭＨｚ，
ＣＤＣｌ３）δＣ：１４７６（Ｃ５），１３０４（Ｃ４），７４２（Ｃ６），
６８０（Ｃ３），５７０（Ｃ１７），５６９（Ｃ１４），５５５（Ｃ９），
４６５（Ｃ２４），４３３（Ｃ１３），４１２（Ｃ１２），４０７（Ｃ
７），３８２（Ｃ１０），３７８（Ｃ１），３６９（Ｃ２０），３４７（Ｃ
２２），３１４（Ｃ８），３０６（Ｃ２），２９９（Ｃ２５），２９０（Ｃ
１６），２６９（Ｃ２３），２５１（Ｃ１５），２３９（Ｃ２８），２２２
（Ｃ１９），２１８（Ｃ１１），２０５（Ｃ２６），１９７（Ｃ２７），
１９５（Ｃ２１），１２７（Ｃ２９），１２６（Ｃ１８），。上述波
谱数据与文献［１０］基本一致，故鉴定该化合物为
豆甾４烯３β，６β二醇（ｓｔｉｇｍａｓｔ４ｅｎｅ３β，６βｄｉｏｌ）。

化合物 ７　白色针晶（氯仿），１ＨＮＭＲ（３００
ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δＨ：６５０（１Ｈ，ｄ，Ｊ＝８７Ｈｚ，Ｈ７），

５８６
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６２４（１Ｈ，ｄ，Ｊ＝８７Ｈｚ，Ｈ６），５２１（１Ｈ，ｄｄ，Ｊ＝
１５３，７８Ｈｚ，Ｈ２３），５１２（１Ｈ，ｄｄ，Ｊ＝１５３，７２
Ｈｚ，Ｈ２２），０９９（３Ｈ，ｄ，Ｊ＝６６Ｈｚ，Ｈ２１），０９０
（３Ｈ，ｄ，Ｊ＝６９Ｈｚ，Ｈ２８），０８７（３Ｈ，ｓ，Ｈ１９），
０８３（３Ｈ，ｄ，Ｊ＝４８Ｈｚ，Ｈ２６），０８１（３Ｈ，ｄ，Ｊ＝６９
Ｈｚ，Ｈ２７），３９６（１Ｈ，ｍ，Ｈ３），０７９（３Ｈ，ｓ，Ｈ
１８）。１３ＣＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δＣ：１３５５（Ｃ６），
１３５３（Ｃ２２），１３２４（Ｃ２３），１３０８（Ｃ７），８２２（Ｃ
５），７９５（Ｃ８），６６５（Ｃ３），５６２（Ｃ１７），５１７（Ｃ
１４），５１１（Ｃ９），４４６（Ｃ１３），４２８（Ｃ２４），３９８
（Ｃ２０），３９４（Ｃ１２），３７０（Ｃ４），３７０（Ｃ１０），
３４８（Ｃ１），３３１（Ｃ２５），３０２（Ｃ２），２８７（Ｃ１６），
２３５（Ｃ１１），２０９（Ｃ２１），２０７（Ｃ１５），２００（Ｃ２７），
１９７（Ｃ２６），１８２（Ｃ１９），１７６（Ｃ２８），１２９（Ｃ１８）。
上述波谱数据与文献［１１］基本一致，故鉴定该化合
物为过氧化麦角甾醇（ｅｒｇｏｓｔｅｒｏｌｐｅｒｏｘｉｄｅ）。

化合物 ８　白色针晶（氯仿），ＥＳＩＭＳｍ／ｚ：
３２５０［Ｍ－Ｈ］－。１ＨＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δＨ：
７９１（１Ｈ，ｄ，Ｊ＝１６Ｈｚ，Ｈ６），７４９（１Ｈ，ｄ，Ｊ＝１６
Ｈｚ，Ｈ４），７４２（１Ｈ，ｄｄ，Ｊ＝８１，１６Ｈｚ，Ｈ６′），
７３３（１Ｈ，ｄ，Ｊ＝１６Ｈｚ，Ｈ２′），６８９（１Ｈ，ｓ，Ｈ２），
６８９（１Ｈ，ｄ，Ｊ＝８１Ｈｚ，Ｈ５′），６０２（２Ｈ，ｓ，
ＯＣＨ２Ｏ），４０７（３Ｈ，ｓ，５ＣＯＯＣＨ３），３９４（３Ｈ，ｓ，７
ＯＣＨ３）。

１３ＣＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δＣ：１６７５（Ｃ
１″），１５７４（Ｃ２），１４４９（Ｃ７），１４８５（Ｃ４′），１４８３
（Ｃ３′），１２６１（Ｃ５），１２４２（Ｃ１′），１１９７（Ｃ６′），
１１６０（Ｃ４），１０７６（Ｃ６），１０８８（Ｃ５′），１０５８（Ｃ
２′），１０１５（ＯＣＨ２Ｏ），１００９（Ｃ３），５６２（ＯＣＨ３
７），５２３（ＯＣＨ３５）。上述波谱数据与文献［１２］基
本一致，故鉴定该化合物为 ７ｍｅｔｈｏｘｙ２（３，４
ｍｅｔｈｙｌｅｎｅｄｉｏｘｙｐｈｅｎｙｌ）ｂｅｎｚｏｆｕｒａｎ５ｃａｒｂｏｘｙｌａｔ。

化合物 ９　黄色针晶（氯仿），ＥＳＩＭＳｍ／ｚ：
２４３１［Ｍ＋Ｎａ］＋。１ＨＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δＨ：
８７８（１Ｈ，ｄ，Ｊ＝３９Ｈｚ，Ｈ２），８６１（１Ｈ，ｄ，Ｊ＝８４
Ｈｚ，Ｈ８），８０５（１Ｈ，ｄ，Ｊ＝７５Ｈｚ，Ｈ１１），７９９
（１Ｈ，ｄ，Ｊ＝９９Ｈｚ，Ｈ４），７９１（１Ｈ，ｄ，Ｊ＝４８Ｈｚ，
Ｈ１），７６６（１Ｈ，ｔ，Ｊ＝８０Ｈｚ，Ｈ９），７４９（１Ｈ，ｔ，
Ｊ＝７２Ｈｚ，Ｈ１０），６９５（１Ｈ，ｄ，Ｊ＝９９Ｈｚ，Ｈ５）。
１３ＣＮＭＲ（７５ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δＣ：１５９５（Ｃ６），１４５８（Ｃ
２），１３９６（Ｃ４），１３９４（Ｃ１６），１３６２（Ｃ１３），１３２０
（Ｃ１４），１３０９（Ｃ９），１３０３（Ｃ１５），１２９０（Ｃ５），
１２５７（Ｃ１０），１２４４（Ｃ１２），１２２７（Ｃ１１），１１７３（Ｃ

８），１１６４（Ｃ１）。上述波谱数据与文献［１３］基本一
致，故鉴定该化合物为铁屎米６酮（ｃａｎｔｈｉｎ６ｏｎｅ）。

化合物 １０　白色针晶（氯仿），ＥＳＩＭＳｍ／ｚ：
４６７２［Ｍ＋Ｎａ］＋。１ＨＮＭＲ（３００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δＨ：
７７１（２Ｈ，ｍ，Ｈ２″，Ｈ６″），７５２（１Ｈ，ｍ，Ｈ４″），７４４
（２Ｈ，ｍ，Ｈ３″，Ｈ５″），７３９～７１９（５Ｈ，ｍ，Ｈ２６），
７１７（２Ｈ，ｍ，Ｈ３′，Ｈ５′），７１４（１Ｈ，ｍ，Ｈ４′），７０６
（２Ｈ，ｍ，Ｈ２′，Ｈ６′），６７７（１Ｈ，ｄ，Ｊ＝７５Ｈｚ，Ｈ
１０），５９８（１Ｈ，ｄ，Ｊ＝８１Ｈｚ，Ｈ１０′），４７５（１Ｈ，ｍ，
Ｈ８′），４３４（１Ｈ，ｍ，Ｈ８），３９２（１Ｈ，ｄｄ，Ｊ＝１１４，
４５Ｈｚ，Ｈ９ａ），３８０（１Ｈ，ｄｄ，Ｊ＝１１２，４１Ｈｚ，Ｈ
９ｂ），３２２（１Ｈ，ｄｄ，Ｊ＝１３７，５０Ｈｚ，Ｈ７ａ），３０５
（１Ｈ，ｄｄ，Ｊ＝１４３，８８Ｈｚ，Ｈ７ｂ），２７６（２Ｈ，ｍ，Ｈ
７′），２０３（３Ｈ，ｓ，ＣＨ３Ｃ＝Ｏ）。

１３ＣＮＭＲ（７５ＭＨｚ，
ＣＤＣｌ３）δＣ：１３１９（Ｃ４″），１２９３（Ｃ２，６），１２９１
（Ｃ２′，６′），１２８８（Ｃ３，５），１２８６（Ｃ３′，５′，３″，
５″），１２７１（Ｃ４，２″，６″），１２６７（Ｃ４′），６４６（Ｃ
９′），５５０（Ｃ８），４９４（Ｃ８′），３８４（Ｃ７），３７４（Ｃ
７′）。上述波谱数据与文献［１４］基本一致，故鉴定
该化合物为 αａｃｅｔｙｌａｍｉｎｏｐｈｅｎｙｌｐｒｏｐｙｌαｂｅｎｚｏｙｌ
ａｍｉｎｏｐｈｅｎｙｌｐｒｏｐｉｏｎａｔｅ。
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·新药信息·

未来５年最畅销的降血压药物
１Ｏｐｓｕｍｉｔ马西替坦
Ａｃｔｅｌｉｏｎ制药公司的Ｏｐｓｕｍｉｔ（通用名Ｍａｃｉｔｅｎｔａｎ，马西替坦）是一种双效内皮素（ＥＲＡ）受体拮抗剂，能够松弛肺动脉

并降低血压，作为每日一次口服的药物，用于肺动脉高压（ＰＡＨ）的治疗。在 Ｏｐｓｕｍｉｔ之前 Ａｃｔｅｌｉｏｎ已经有一款 ＰＡＨ口
服药物Ｔｒａｃｌｅｅｒ，目前仍然是Ａｃｅｔｌｉｏｎ销售额最高的药物，但是Ｔｒａｃｌｅｅｒ的专利已经于２０１５年到期了，销售额正在大幅下
滑。Ｏｐｓｕｍｉｔ可以看作是Ｔｒａｃｌｅｅｒ的升级版，相比于服用Ｔｒａｃｌｅｅｒ它省去了每月一次的肝功检测，Ｏｐｓｕｍｉｔ的安全性和疗
效已在迄今规模最大、开展时间最长的ＰＡＨ临床试验ＳＥＲＡＰＨＩＮ中得到证实。鉴于Ｔｒａｃｌｅｅｒ的峰值年销售额曾经超过
１５亿美元，Ｏｐｓｕｍｉｔ的预期应该不低于Ｔｒａｃｌｅｅｒ，２０１５年销售额达到４９７亿美元，预计２０２０年将超过１３亿美元。

２Ｏｌｍｅｔｅｃ奥美沙坦酯
Ｏｌｍｅｔｅｃ通用名奥美沙坦酯，是一种血管紧缩素Ⅱ受体阻断剂，血管紧缩素是一种肽类激素，可以引起血管收缩，从

而导致血压升高，它是高血压蛋白酶－血管紧缩素系统的重要组成部分，血管紧缩素Ⅱ与其受体是传递血管收缩的主
要信号通路，因此是降血压药物研发的一个重要的靶点。该药由日本的第一三共制药生产，峰值销售额曾超过２７亿美
元，不过随着２０１６年美国专利的到期，此药将丧失大部分的销售额，不过好在日本市场还可以支撑一下，２０１５年销售额
２４４亿美元，预测２０２０年销售额４４亿美元。

３Ｄｉｏｖａｎ缬沙坦
诺华的Ｄｉｏｖａｎ也是一种血管紧缩素ＩＩ受体阻断剂，而且是选择性的对Ｉ型受体进行阻断，通用名缬沙坦。除了用

于治疗高血压外，它还可以用于充血性心力衰竭等其他疾病。Ｄｉｏｖａｎ是史上最畅销的降血压药物，其峰值年销售额曾
经超过了６０亿美元，２０１５年销售额为１２８亿美元，预测２０２０年销售额８亿美元。
４Ｎｏｒｖａｓｃ络活喜
Ｎｏｒｖａｓｃ通用名氨氯地平，是一种长效的血管选择性钙离子通道阻滞剂，钙离子在细胞运动中是不可缺少的元素，

钙离子通道分布在血管壁、心肌细胞中，当钙离子通道打开后，钙离子进入细胞，引起细胞的收缩，而血管壁细胞的收缩

引起血压升高，Ｎｏｒｖａｓｃ就是通过阻止钙离子通道而起到降压的作用。Ｎｏｒｖａｓｃ曾经是辉瑞最畅销的药物之一，峰值年销
售额接近５０亿美元，但是随着专利在２００７年到期，销售额也是迅速下滑，２０１５年销售额“仅”为９９亿美元，预测２０２０
年销售额８４亿美元。
５Ｓｅｌｏｋｅｎ美多心安
Ｓｅｌｏｋｅｎ通用名美托洛尔，是一种选择性的β１受体拮抗剂，用于治疗高血压、心律不齐等心血管疾病，此药既有口

服型也有静脉注射型，通常每日服药两次，此药位于ＷＨＯ的基础药物名单中，２００７年专利到期，２００８年销售额因此下
降到８亿美元，有意思的是２００９年销售额又突然反弹到１４亿美元，那一年究竟发生了什么使一个掉进专利悬崖的药
又蹦了出来？值得销售人员仔细地研究一下，不过从那以后就没有再反弹回去，２０１５年销售额７１亿美元，预测２０２０
年销售额７亿美元。

（资料来源：药渡）
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