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摘　 要　 川乌性味为辛、苦、热ꎻ有大毒ꎻ归心、肝、肾、脾经ꎻ主治祛风除湿ꎬ温经止痛ꎮ 笔者结合近年来的资料对川

乌的化学成分及药理作用进行综述ꎬ旨在为临床用药提供一定的借鉴ꎮ
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　 　 川 乌 为 毛 茛 科 ( Ｒａｎｕｎｃｕｌａｃｅａｅ ) 乌 头 属

(Ａｃｏｎｉｔｕｍｌｉｎｎ)的干燥母根ꎬ正名为乌头ꎬ别名:鹅儿

花、铁花、五毒ꎬ主要栽培于四川ꎮ 乌头古称“大辛、大
热、大毒”之品ꎬ中毒开始先觉口唇、舌及肢体发麻ꎬ继
之恶心、呕吐、烦躁不安ꎬ进而昏迷ꎬ四肢及颈部肌肉痉

挛ꎬ呼吸急促ꎬ肢冷脉弱ꎬ或心律不齐ꎬ心电图示多发性

室性早搏等ꎮ 虽然有诸多的不良反应ꎬ但是其药理作

用多样ꎬ不可否认其临床应用的价值ꎮ «普济本事方»
中记载生川乌可用于治风寒湿痹ꎬ麻木不仁ꎮ «圣惠

方»中记载川乌头可用于风痹ꎬ荣卫不行ꎬ四肢疼痛ꎮ
现代药理学研究证实ꎬ川乌乌头碱类生物碱具有镇痛、
抗炎、免疫抑制、抗肿瘤、强心、降血压、扩血管等作用ꎮ
现从川乌的化学成分及药理作用进行综述ꎬ旨在为临

床用药提供基础信息ꎮ
１　 川乌的化学成分　
１.１　 生物碱类成分　 杨茗等[１] 在川乌三氯甲烷部位

分离并鉴定了 ９ 种化合物ꎬ依次为次乌头碱、金色酰胺

醇酯、乌头碱、松胞素 Ｂ２、宋果灵、新乌头碱、多根乌头

碱、北乌碱、附子灵ꎬ其中金色酰胺醇酯首次从乌头属
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植物中分离得到ꎬ松胞素 Ｂ２首次从植物界分离得到ꎮ
川乌含有生物碱类成分ꎬ二萜生物碱是川乌的特征有效

成分ꎬ具有显著的药效活性ꎮ 根据母核化学结构的不

同ꎬ二萜生物碱可以分为 Ｃ１８￣、Ｃ１９￣、Ｃ２０￣以及双二萜

型[２]ꎮ 又可根据 Ｃ１９￣型生物碱结构中取代基的不同ꎬ分
为双酯型生物碱、单酯型生物碱和醇胺型生物碱等ꎬ
２０１５ 年版«中华人民共和国药典»规定制川乌含双酯型

生物碱以乌头碱(Ｃ３４Ｈ４７ＮＯ１１)、次乌头碱(Ｃ３３Ｈ４５ＮＯ１０)
及新乌头碱(Ｃ３３Ｈ４５ＮＯ１１)的总量计ꎬ不得过０.０４０％[３]ꎮ
其中这 ３ 种生物碱是乌头属植物中主要的药效成分ꎬ也
是毒性成分ꎬ具有镇痛抗炎等药理活性ꎮ 双酯型生物

碱、单酯型生物碱易发生水解ꎬ随着炮制时间的延长ꎬ双
酯型生物碱质量分数逐渐减少ꎬ而单酯型生物碱生物碱

逐渐增加[４￣５]ꎬ炮制后的镇痛抗炎的活性仍存在ꎬ但毒性

显著降低ꎮ
１.２　 其他成分　 乌头属除生物碱外ꎬ还含有非生物碱

类黄酮、皂苷、神经酰胺类等物质ꎮ 从附子中分离得到

的附子苷具有明显的正性肌力作用[６]ꎮ 但对非生物

碱类成分研究较少ꎬ在全面理解川乌化学成分以及药

理作用中存在一定的瓶颈ꎮ
２　 川乌的药理作用　
２.１　 抗炎作用　 乌头类生物碱具有明显抗炎活性ꎬ口
服乌头碱、苯甲酰乌头碱、苯甲酰中乌头碱、苯甲酰次

乌头碱、均能明显对抗角叉莱胶引起的大鼠和小鼠后

踝关节肿ꎬ抑制组织胺引起的皮肤渗透性增加ꎬ减少受
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精鸡胚浆膜囊上肉芽组织形成[７￣８]ꎮ 李敏等[９] 采用不

同致炎剂复制大鼠、小鼠模型ꎬ检测其毛细血管通透

性、多形核白细胞百分比和炎症组织前列腺素 Ｅ
(ＰＧＥ)、丙二醛(ＭＤＡ)含量及血清超氧化物歧化酶

(ＳＯＤ) 活性来研究松潘乌头总碱 ( ｔｏｔａｌ ａｌｋａｌｏｉｄｓ ｏｆ
Ａｃｏｎｉｔｕｍ Ｓｕｒｇｐａｎｅｎｓｅ Ｈａｎｄ￣ＭａｚｚꎬＴＡＳ) 的抗炎机制ꎮ
结果显示 ３.０ꎬ１.５ ｍｇ􀅰ｋｇ－１ＴＡＳ 对乙酸致小鼠腹腔毛

细血管通透性的增加与明胶诱发的多形核白细胞游走

均有明显抑制作用ꎻ２.０ꎬ１.０ ｍｇ􀅰ｋｇ－１ＴＡＳ 可使角叉莱

胶致炎大鼠炎症组织中 ＰＧＥ、气囊灌洗液中 ＭＤＡ 含

量降低ꎬ同时提高血清 ＳＯＤ 活性ꎬ结果表明 ＴＡＳ 的抗

炎机制与其降低毛细血管通透性、抑制多形核白细胞

游走与抑制炎症介质 ＰＧＥ 的释放和清除自由基、抑制

脂质过氧化有关ꎮ 其抗炎作用机制可能还与 ＮＦ￣κＢ
信号通路有关ꎬＬＩ 等[１０]研究发现从黄花乌头提取的精

制多糖 ＲＧ￣Ⅱ型可以通过阻断 ＮＦ￣κＢ 信号通路来减

轻由脂多糖诱导的炎症ꎬＫＭＰＳ￣２Ｅ 可以明显抑制由巨

噬细胞和卡拉胶性足肿胀引起的炎症ꎬ并呈剂量依赖ꎬ
该研究提示 ＫＭＰＳ￣２Ｅ 是一种很有前途的抗急性炎症

药物ꎮ 对于川乌的抗炎作用临床可用于治疗风湿性或

类风湿性关节炎等慢性炎症性病变ꎮ
２.２　 镇痛作用　 镇痛作用是川乌的重要药理活性之

一ꎬ«普济方»中记载川乌(炮去皮、脐)治疗风寒湿痹ꎬ
挛痛不能步握ꎮ 可用于治疗各种疼痛ꎬ如风寒湿痹ꎬ关
节疼痛ꎬ心腹冷痛ꎬ寒疝作痛及麻醉止痛ꎮ 刘铭佩[１１]

通过采用小鼠热板法和大鼠甩尾法测定动物的痛阀ꎬ
同时检测乙酸致痛小鼠脑组织 ＮＯ、ＭＤＡ 含量及 ＳＯＤ
活性ꎬ研究松潘乌头总碱(ＴＡＳ)的镇痛作用机制ꎮ 结

果表明静脉注射 ＴＡＳ ０.０２５ ｍｇ􀅰ｋｇ－１后能明显提高小

鼠、大鼠的痛阀ꎻＴＡＳ 能使乙酸致痛小鼠脑组织 ＮＯ、
ＭＤＡ 含量明显降低ꎬＳＯＤ 活性明显增强ꎻＣａＣｌ２能拮抗

ＴＡＳ 的镇痛作用ꎬ维拉帕米则使之增强ꎬ这提示 ＴＡＳ
的镇痛作用部位可能在中枢神经系统ꎬ其作用机制可

能与影响 Ｃａ２＋ 内流和减少 ＮＯ、ＭＤＡ 含量ꎬ提高 ＳＯＤ
活性有关ꎮ 乌头碱类的镇痛作用还与调节脑内和外周

血液中单胺类递质含量有关[１２]ꎮ 临床上川乌头生物

碱常与桂枝白术甘草等配伍ꎬ用于治疗风寒湿痹ꎬ尤适

合周身骨节疼痛属于寒湿偏胜者ꎮ
２.３　 对心血管的作用　 次乌头碱在心血管方面具有

双重疗效ꎬ一方面可以保护心肌细胞ꎬ另一方面可引发

心律失常ꎮ 在过氧化氢(Ｈ２Ｏ２)诱导的大鼠心肌细胞

凋亡模型中ꎬ适宜浓度的次乌头碱能够下调半胱氨酸

蛋白酶(Ｃａｓｐａｓｅ)￣３ 和 ９ 的表达ꎬ改善心肌细胞氧化损

伤和心肌细胞凋亡[１３]ꎮ 而次乌头碱可上调心肌细胞

内 Ｃａ２＋水平ꎬ促进发生心律失常的易感性[１４]ꎮ 心律失

常的发生常伴随血压的变化ꎬ研究发现乌头属药材对

血管和血压都有影响ꎬ附子能升高一氧化氮合酶

(ＮＯＳ)抑制型高血压模型小鼠体内 ＮＯ 含量ꎬ下调

ＭＤＡ 的水平ꎬ起到降压和保护组织免受氧化损伤的作

用[１５]ꎮ 川乌头生物碱类可谓是具有回阳救逆的功效ꎬ
临床上对于乌头碱的强心作用可用于治疗缓慢型心律

失常ꎬ其扩血管作用可用于降压ꎬ但就乌头碱类的毒效

两重性ꎬ在剂量使用中应注意个体化给药ꎮ
２.４　 抗肿瘤作用　 关于乌头用于治疗肿瘤的研究已

有较多报道ꎮ ＧＡＯ 等[１６] 通过四唑盐比色的方法验证

了附子中的乌头碱、次乌头碱、新乌头碱等能够抑制肝

癌细胞的增长ꎬ结果显示双酯型乌头碱中酯基的存在

和数量对细胞毒性具有重要的影响ꎮ 附子的非生物碱

成分多糖下调了多聚乳糖胺表达水平ꎬ抗肝癌作用显

著ꎮ 另外有研究显示 Ｃ２０型二萜生物碱对肺(Ａ５４９)、
前列腺(ＤＵ１４５)、鼻咽(ＫＢ)、耐药鼻咽(ＫＢ￣ＶＩＮ) 癌

症细胞系均有抑制作用[１７]ꎮ 通过附子生物碱与放射

治疗 Ｌｅｗｉｓ 肺癌(Ｌｅｗｉｓ ｌｕｎｇ ｃａｎｃｅｒꎬＬＬＣ)小鼠模型相

结合的方法ꎬ显示附子具有放射敏化剂、调节免疫、改
善放射治疗肺癌效果的作用[１８]ꎮ 临床中显示采用含

川乌的方剂治疗慢性肺心病ꎬ疗效显著ꎮ 乌头生物碱

类可用于治疗多种癌症ꎬ如肝癌、肺癌、前列腺癌等ꎬ并
可提高癌症化疗效果及减缓患者治疗后的疼痛感ꎬ有
望成为化疗中的辅助药物ꎮ
２.５　 抑菌作用　 ＳＨＩ 等[１９] 通过微量热法研究了生物

碱对细菌生长的影响ꎬ显示乌头碱对大肠细菌的影响

较小ꎬ对金黄色葡萄球菌生长有潜在的影响ꎮ 从高乌

头根部的提取物雷波乌头碱在 ０.１０‰时对金黄色葡

萄球菌、蕈状芽孢杆菌和普通变形杆菌有抑菌作

用[２０]ꎮ
２.６　 免疫调节作用　 近年来关于乌头属植物的免疫

调节作用及机制研究较少ꎬ刘太华等[２１] 研究乌头碱、
新乌头碱对巨噬细胞 ＲＡＷ２６４.７ 活性、分泌肿瘤坏死

因子(ＴＮＦ￣α)和表达钙网蛋白(ＣＤ９１、ＣＤ１３)的抑制

作用ꎮ 结果不同浓度的乌头碱、新乌头碱对巨噬细胞

活性有不同程度的抑制作用ꎬ抑制巨噬细胞分泌 ＴＮＦ￣
αꎬ浓度越大ꎬ抑制作用越强ꎬ临床中具有治疗银屑病

的价值ꎮ 韦祎等[２２] 观察附子理中汤对免疫细胞因子

的影响ꎬ结果显示与模型组比较ꎬ附子理中汤中、大剂

量组胸腺指数、脾指数、 ＩＬ￣２、 ＩＬ￣６、 ＴＮＦ￣α 均升高ꎬ
ＩＬ￣１０降低ꎬ附子理中汤对细胞免疫因子产生影响ꎬ这
种影响可能改善脾阳虚大鼠免疫功能ꎮ 中药川乌多与

白芍、人参、甘草等配伍使用ꎬ可以提高人的免疫调节
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作用ꎬ制川乌与配伍白芍可增强制川乌的免疫调节ꎬ其
增强免疫作用的机制可能是抑制类风湿因子和增加细

胞因子来发挥作用ꎮ
２.７　 抗抑郁作用　 ＬＩＵ 等[２３] 通过强制游泳实验和旷

场实验研究了附子生物碱的抗抑郁作用及其剂量效应

关系ꎬ以强制游泳不动时间和自发运动量为考察指标ꎬ
显示附子生物碱连续给药 ７ ｄ 能够缩短正常小鼠和卵

巢摘除小鼠的强制游泳不动时间而不影响小鼠本身的

自发运动量ꎬ进一步的实验表明连续给予一定量的附

子生物碱后ꎬ卵巢摘除小鼠前额叶灰质和海马内脑源

性神经营养因子 ( ｂｒａｉｎ ｄｅｒｉｖｅｄ ｎｅｕｒｏｔｒｏｐｈｉｃ ｆａｃｔｏｒꎬ
ＢＤＮＦ)的蛋白表达水平及环磷腺苷效应元件结合蛋

白( ｃＡＭＰ￣ｒｅｓｐｏｎｃｅ ｅｌｅｍｅｎｔ ｂｉｎｄｉｎｇ ｐｒｏｔｅｉｎꎬＣＲＥＢ) 磷

酸化水平升高ꎬ提示 ＣＲＥＢ￣ＢＤＮＦ 信号通路可能介导

了附子生物碱对卵巢摘除小鼠的抗抑郁作用ꎮ 随着近

年来对多糖药理作用的研究发现附子多糖具有改善抑

郁大鼠行为学的作用ꎬ同时还可以促进神经元的再

生[２４]ꎮ
２.８　 其他作用　 乌头类生物碱的药理作用多种多样ꎬ
外用可麻醉末梢神经ꎬ临床上可以作为黏膜表面麻醉ꎮ
从乌头生物碱中提取的水溶性多糖具有抗氧化作

用[２５]ꎬ显示具有抗衰老的药理活性ꎮ 乌头碱还具有抗

癫的作用[２６]ꎮ 另外ꎬ在附子代谢的研究中ꎬ附子可

升高肝细胞 Ｎａ＋ ￣Ｋ＋ ￣ＡＴＰ、Ｃａ＋ ￣Ｍｇ＋ ￣ＡＴＰ 酶活性ꎬ促进

细胞能量代谢ꎬ增加细胞的能量储备[２７]ꎮ 在肾阳虚外

小鼠模型中ꎬ麻黄细辛附子汤可能是通过改善糖代谢、
调节视黄醇代谢、甘油磷脂代谢等多靶点ꎬ上调肺指

数、胸腺指数、肾指数、睾丸指数[２８]ꎮ
３　 结束语　

随着人们对知识的探索以及科学技术的不断发

展ꎬ关于中药乌头碱类的化学成分以及药理作用也在

不断地延伸ꎮ 近年来ꎬ对川乌的研究结果显示ꎬ不同产

地、不同批次、不同的炮制工艺饮片中ꎬ乌头碱、次乌头

碱、新乌头碱、苯甲酰乌头原碱、苯甲酰次乌头原碱、苯
甲酰新乌头原碱的含量差异较大ꎬ药材质量参差不齐ꎬ
深入研究川乌饮片及其方剂的质量控制至关重要[２９]ꎮ
２０１５ 年版«中华人民共和国药典»规定含苯甲酰乌头

原碱、苯甲酰次乌头原碱、苯甲酰新乌头原碱的总量应

为 ０.０７０％~０.１５％[３]ꎮ 加强对乌头碱化学成分及其药

理作用的研究有利于提高临床用药的安全性ꎬ充分发

挥镇痛、抗炎、免疫抑制、抗肿瘤、强心、降血压、扩血管

等的作用ꎮ
川乌乌头碱的药理作用总结如下:具有显著的镇

痛抗炎的生理活性ꎬ对伴有疼痛的风湿性关节炎、跌打

损伤具有重要的治疗作用ꎻ可以抗心律失常的发生ꎬ为
更好地治疗心血管类疾病提供选择ꎻ为肿瘤的治疗提

供新的药物支持ꎬ对肝癌、肺癌等癌症患者可以增强其

疗效ꎬ但是其具体的机制还不明确ꎬ有待进一步深入研

究ꎻ目前关于川乌的临床试验研究较少ꎬ附子研究的较

多ꎬ由于其存在的部位不同ꎬ它们之间的化学成分差异

是什么ꎬ是否具有相同的药理作用ꎬ仍待进一步研究证

实ꎮ
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２０２０ 年«医药导报»各期药物专栏要目
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　 　 第 ５ 期 　 免疫疾病药物专栏 第 ６ 期 　 心血管疾病用药专栏

　 　 第 ７ 期 　 抗肿瘤药物专栏 第 ８ 期 　 中药安全性与临床疗效评价专栏

　 　 第 ９ 期 　 纳米药物专栏 第 １０ 期　 精神科和心理疾病用药专栏

　 　 第 １１ 期　 化学药物晶型研究专栏 第 １２ 期　 皮肤性病用药专栏

若投专栏稿件ꎬ请至少在该期出版前 ８ 个月将稿件通过«医药导报»杂志官方网站(ｗｗｗ.ｙｙｄｂｚｚ.ｃｏｍ)在线投

稿系统投稿ꎬ以便及时送审和处理稿件ꎮ 谢谢!
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