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摘  要 

山竹(Garcinia mangostana L.)是一种具有营养和药用价值的热带水果，在传统医学中，其果皮常被用于

治疗溃疡、炎症、疼痛、腹泻、痢疾和创伤等。山竹广泛的生物活性可能与山竹中的主要活性成分α-倒
捻子素有关。α-倒捻子素是山竹果的主要成分，在山竹的多个部位均有分布，包括果壳，果实和树皮等，

近年来受到广泛关注。然而，目前还缺乏对α-倒捻子素生物活性的全面总结，这不利于α-倒捻子素的开

发。为进一步促进山竹的商业化，本文综述了近年来有关α-倒捻子素生物活性及其分子机制的研究报道，

为α-倒捻子素的进一步开发利用提供理论依据。 
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Abstract 
The mangosteen (Garcinia mangostana L.) is a tropical fruit with nutritional and medicinal prop-
erties. In traditional medicine, its fruit peel is often used to treat ulcers, inflammation, pain, diarr-
hea, dysentery and trauma. The wide range of bioactivity of mangosteen may be related to α- 
mangostin, the main active ingredient in mangosteen. α-Mangostin is the main component of man-
gosteen, which exists in various parts of mangosteen, including the shell, fruit and bark, etc., and it 
has received extensive attention in recent years. However, there is a lack of comprehensive sum-
mary of the ioactivity of α-mangostin, which is not conducive to the development of α-mangostin. 
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In order to further promote the commercialization of mangosteen, the recent reports on the ioac-
tivity and molecular mechanism of α-mangostin were reviewed in this paper, which provided theo-
retical basis for the further development and utilization of α-mangostin. 
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1. 引言 

越来越多的证据表明，水果和水果提取物可以显著增进人类的健康和福祉。除了提供营养，水果还

可以促进健康，甚至治疗疾病[1] [2]。山竹(Garcinia mangostana L.)是山竹科的一员，被称为“水果女王”。

它美味可口，营养丰富，并具有许多生物活性。在传统医学中，山竹果被用于治疗炎症、感染、疼痛、

创伤和溃疡等疾病[3]。山竹的生物活性可能与其主要成分 α-倒捻子素有关。山竹的果实、果皮、树皮、

花和种壳中都含有 α-倒捻子素。目前，α-倒捻子素相关的综述主要集中于介绍其抗癌活性。然而，α-倒
捻子素具有多种生物活性，包括抗癌、抗炎、免疫调节、抗病毒、抗菌、抗糖尿病、抗阿尔茨海默病和

保护肝脏等。因此，本文将从以上方面对 α-倒捻子素的生物活性及其分子机制进行综述。 

2. 抗癌活性 

α-倒捻子素对多种癌种具有抑制作用，包括乳腺癌，骨肉瘤，肝癌，口腔癌，子宫颈癌，胰腺癌和

肺癌等。此外 α-倒捻子素也可用于癌症辅助治疗，在体内实验中亦显示出不错的效果。 

2.1. 乳腺癌 

乳腺癌是造成妇女疾病负担的主要癌症，影响着全世界许多妇女[4]。α-倒捻子素对磷脂酰肌醇-3-激
酶/蛋白激酶 B (PI3K/AKT)信号通路有调控作用，α-倒捻子素与视黄醛 X 受体 α (RXRα)结合，上调 Bcl-2
关联 X 蛋白(Bax)和下调剪切的含半胱氨酸的天冬氨酸蛋白水解酶-3 (cleaved caspase-3)阻断 AKT 信号通

路诱导人乳腺癌 MDA-MB-231 细胞凋亡[5]。α-倒捻子素还会阻断乳腺癌细胞 MDA-MB-231 细胞的 G1
期，并通过增加 P21cip1 和检查点蛋白激酶 2 (CHEK2)介导的细胞周期蛋白依赖性激酶(CDKs)和细胞周期

蛋白水平降低，抑制乳腺癌的增殖[6]。α-倒捻子素通过上调肿瘤抑制因子凋亡-1 (MOAP-1)，促进 MOAP-1
与 Bax 的相互作用，促进线粒体释放细胞色素 C 介导的线粒体凋亡途径对乳腺癌 MCF-7 发挥细胞毒作

用[7]。 

2.2. 骨肉瘤 

骨肉瘤是最常见的恶性骨癌，影响许多儿童和青少年。α-倒捻子素通过增加活性氧(ROS)水平诱导人

骨肉瘤细胞内质网应激(ER 应激)，并通过抑制 β-catenin 核转移激活 caspase-3/-8 诱导骨肉瘤细胞凋亡[8]。
α-倒捻子素可通过上调 Bak、下调 Bcl-2 诱导线粒体凋亡通路，促进 MG-63 骨肉瘤细胞线粒体释放细胞

色素 C，激活 caspase-3/-8/-9 级联表达，进而促进 MG-63 骨肉瘤细胞凋亡[9]。 
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2.3. 肝癌 

肝细胞癌是世界上最致命的癌症之一。α-倒捻子素增强了 Src 同源区 2 结构域含磷酸酶-1 (SHP1)的
稳定性，从而降低信号传导和转录激活因子 3 (STAT3)的磷酸化，减少 STAT3 的二聚化和核易位。然后

通过阻断 STAT3 信号通路抑制肝癌细胞的活性[10]。 

2.4. 口腔癌 

口腔癌会损害面部区域，对人类的饮食和语言能力产生负面影响。α-倒捻子素通过抑制细胞外调节

蛋白激酶 1/2 (ERK1/2)和丝裂原活化蛋白激酶(p38 MAPK)的激活，进而抑制 pERK1/2 和 p38 向细胞核的

易位，抑制人舌黏液表皮样癌 YD-15 细胞的原癌基因。上调 caspase-9/-3 和剪切的聚腺苷二磷酸核糖聚

合酶(cleaved-PARP)诱导 YD-15 细胞凋亡[11]。 

2.5. 子宫颈癌 

宫颈癌是一种常见的妇科恶性肿瘤，威胁着全世界妇女的健康。α-倒捻子素下调肿瘤干细胞的生物

标志物，α-倒捻子素激活线粒体凋亡信号通路，通过上调 Bax、下调 Bcl-2、Mcl-1、激活 caspase-9/-3 诱

导细胞凋亡，降低宫颈癌 SiHa 和 Hela 肿瘤干细胞的细胞活力[12]。α-倒捻子素使宫颈癌细胞中 ROS 水

平升高。ROS 通过增加活化的凋亡信号调节激酶(p-ASK)、活化的丝裂原活化蛋白激酶 3/6 (p-MKK3/6)
和 p-p38 来激活凋亡信号调节激酶 1 (ASK1)/应激激活蛋白激酶(SAPKs)信号通路，从而增加 caspase-9/-3，
诱导 Hela 细胞发生凋亡[13]。 

2.6. 胰腺癌 

胰腺癌是一种消化系统肿瘤，5 年生存率很低。α-倒捻子素通过抑制 SHH/Gli 信号通路抑制胰腺癌干

细胞(PCSC)的增殖。转录因子 Gli 促进其靶基因 Nanog 的转录。Nanog 与 Oct4、c-Myc、Sox-2、KLF4
等多能性维持基因的启动子结合，促进 PCSC 的增殖和多能性。α-倒捻子素通过下调 Gli，抑制 Nanog 与

相关基因启动子的结合抑制 PCSC 的增殖。hedgehog 信号通路的激活增加了促进 EMT 的干细胞标记物。

α-倒捻子素通过下调 N-cadherin 和上调 E-cadherin、Snail 和 Slug 抑制胰腺癌细胞的转移[14]。 

2.7. 肺癌 

肺癌是一种呼吸系统疾病，仍然是癌症死亡的主要原因。α-倒捻子素抑制过氧化物酶，增加活性氧，

上调 Bax/Bcl-2 比值，促进非小细胞肺癌 A549 细胞的凋亡[15]。此外，α-倒捻子素还会降低细胞表面硬

度，抑制 A549 的侵袭和转移[16]。 

2.8. 联合治疗 

α-倒捻子素在联合治疗和辅助用药方面的研究较多。α-倒捻子素增加了化疗效果，改善了化疗耐药

情况和减轻化疗引起的心脏毒性。α-倒捻子素通过促进自噬和抑制 Epstein-Barr 病毒诱导的基因 3 
(EBI3)/STAT3 通路，提高顺铂耐药胃癌细胞(SGC7901/CDDP)对化疗药物的敏感性[12]。α-倒捻子素还能

改善阿霉素化疗后的如心脏毒性作用。α-倒捻子素通过其抗凋亡、抗炎和抗氧化作用，降低 Bax/Bcl-2、
cleaved caspase-3 和 cleaved caspase-9 的水平，下调炎症因子白介素 1-β (IL-1β)、肿瘤坏死因子(TNF-α)的
表达对阿霉素引起的心脏毒性产生保护作用[17]。 

3. 抗炎和免疫调节活性 

α-倒捻子素可减轻肠炎、关节炎、急性肺损伤等炎症反应，并具有免疫调节作用。α-倒捻子素通过
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改善体重异常、便血、大便粘稠度、结肠长度缩短等多种结肠炎评价指标，减轻右旋糖酐硫酸钠诱导的

结肠炎 ICR 小鼠的结肠炎症。α-倒捻子素的抗炎作用可能是通过降低结肠中 ERK1/2、应激活化蛋白激酶

(SAPK)、c-Jun 氨基末端激酶(JNK)、p38 和核因子 kappa-B (NF-κB)的磷酸化来抑制 MAPK 和 NF-κB 通

路。α-倒捻子素还能降低食道和结肠中髓过氧化物酶的活性，减少结肠粘膜中性粒细胞的浸润来发挥抗

炎作用[18]。α-倒捻子素通过降低巨噬细胞分泌的炎性因子白介素 IL-1β和 IL-6，下调脂多糖、前脂肪细

胞和巨噬细胞共培养体系中的 p-JNK、p-p65 和环氧化酶-2 (COX-2)、Toll-样受体 4 (TLR4)来减轻关节炎

大鼠的炎症[19]。α-倒捻子素通过抑制烟酰胺磷酸核糖转移酶(NAMPT)、降低血液中 NAMPT、烟酰胺腺

嘌呤二核苷酸(NAD)和游离饱和脂肪酸来干扰能量代谢。eNAMPT 是一种独特的 TLR4 内源性激动剂，

可以与 TLR4 受体结合，激活 TLR4/NF-𝜅𝜅B 通路。α-倒捻子素通过下调 eNAMPT 抑制 TLR4/NF-𝜅𝜅B 的活

化进而缓解大鼠肺损伤状况[20]。α-倒捻子素通过抑制 ORAI1、KCa3.1 和 KV1.3，抑制钙调素激活活化

T 细胞的核因子，进而抑制免疫细胞活性[21]。 

4. 抗病原微生物 

α-倒捻子素对多种包括细菌和病毒均有抑制作用。α-倒捻子素破坏细菌细胞质膜，产生抗耐药作用，

对耐万古霉素肠球菌和耐甲氧西林金黄色葡萄球菌有抑制作用[22]。α-倒捻子素能抑制炭疽菌的生长，其

作用机制可能是 α-倒捻子素促进炭疽菌线粒体膨胀，进而影响细胞呼吸代谢，减少能量供应，抑制孢子

萌发[23]。α-倒捻子素在抑制生物膜内念珠菌活性等方面表现较好，具有用于口腔科根管治疗的潜力[24]。
α-倒捻子素可以抑制人外周血单核细胞中登革热病毒复制，抑制登革热病毒感染的未成熟单核细胞来源

树突状细胞中 TNF-α、CCL4、CCL5、CXCL10、IL-1β、IL-6、IL-10 和 IFN-α的转录进而降低细胞因子

[25]。8 µM α-倒捻子素在体外可完全抑制基孔肯雅病毒(CHIKV)的感染，在体内 α-倒捻子素还能显著抑

制 C57BL/6 小鼠血清和肌肉中 CHIKV 的病毒复制[26]。α-倒捻子素通过抑制 RNA 聚合酶(NS5B)的活性

抑制丙型肝炎病毒复制，从而降低丙型肝炎病毒蛋白在体外的表达[27]。 

5. 其他活性 

α-倒捻子素也具有抗糖尿病，保护肝脏和抗骨质疏松的作用。α-倒捻子素可显著改善 2 型糖尿病小

鼠的空腹血糖、晚期糖基化终产物(AGEs)和糖化血红蛋白(HbA1c)水平，提高血清胰岛素水平和葡萄糖耐

量。其降糖机制可能与降低果糖代谢关键酶己糖激酶、抑制肝脏中调节 AMPK 和 AKT 活性的酸性鞘磷

脂酶(ASMase)分泌、上调脂肪细胞中瘦素和葡萄糖转运蛋白 4 (GLUT4)的表达、抑制肥胖及肥胖诱导的

巨噬细胞中趋化因子受体 2 信号传导有关[28]。α-倒捻子素通过降低糖尿病大鼠尿中白蛋白水平、减少内

质网应激和 ASMase，抑制肾细胞凋亡，减轻肾组织病理改变，在中发挥肾脏保护的作用[29]。 
肝星状细胞的活化会促进肝纤维化，TGF-β/Smad 信号通路在肝星状细胞的激活中起着至关重要的作

用。TGF-β 促进 Smad3 的磷酸化。Smad3 作为一种转录因子，参与平滑肌肌动蛋白(α-SMA)和 I 型胶原

蛋白(Col1α1)等纤维化标志物的转录。α-倒捻子素通过下调人肝星状细胞 LX-2 中 TGF-β、p-Smad3 磷酸

化和纤维化标志物发挥抗纤维化活性[30]。α-倒捻子素可通过下调激活 NF-κB 的 TLR4 和激活抗氧化系统

的 Nrf2 来预防 ICR 小鼠急性肝衰竭[31]。此外，α-倒捻子素还通过降低天冬氨酸转氨酶、丙氨酸转氨酶

和碱性磷酸酶的表达发挥保护肝脏的作用[32]。α-倒捻子素在体外和体内均能抑制破骨细胞的形成，α-
倒捻子素通过抑制 NF-κB p65 和 IκBα磷酸化，抑制破骨细胞相关基因 NFATc1、CTSK、C-FOS 和 TRAP
进而发挥抗骨质疏松作用[33]。 

6. 小结 

山竹中可食用部分仅有果肉，而大部分果皮都会被丢弃。然而果皮中含有丰富的 α-倒捻子素，丢弃
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果皮不仅会造成环境污染，还会减少对 α-倒捻子素的利用[34] [35]。本文对 α-倒捻子素的生物活性及其

分子机制进行综述，为揭示山竹生物活性的科学内涵，并为山竹及山竹中 α-倒捻子素进一步开发提供科

学依据。本文对 α-倒捻子素的生物活性及其分子机制进行综述。山竹的进一步开发仍存在一些问题，譬

如 α-倒捻子素生物利用度很低，需要加以改善，α-倒捻子素的体内实验还不够多，α-倒捻子素安全性评

估还不够全面，对于 α-倒捻子素的进一步开发，仍需要更多的实验数据支撑。 
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