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摘要 目的：对乌头类药材成分结构、药理作用和炮制减毒等方面进行探讨分析，为乌头类药材临床用

药的安全有效提供参考。方法：通过查阅国内外大量文献，梳理分析，对乌头类药材化学成分、药理作

用以及炮制减毒进行综述。结果：乌头类药材的化学成分主要是生物碱，此外还有多糖、皂苷、黄酮等成

分。乌头类药材在具有镇痛抗炎、抗肿瘤、免疫调节等药理活性同时又具有心血管、神经等毒性。乌头类

药材经过炮制加工在一定程度上可以降低毒性发挥临床药用功效。结论：乌头类药材的化学成分和药理作

用的研究已取得一定进展，但对于生物碱构效关系以及更高效的减毒增效炮制方法还需更深入的研究。    
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Research Progress on Chemical Composition and Pharmacological Action of 
Aconitum
Rong Baoshan, Huang Kaili, Yuan Linyan, Wang Jianhua, Li Xiao*, Ma Chunjie* (Inner Mongolia Medical 
University, Hohhot 010110, China)

Abstract   Objective:   To discuss and analyze the component structure, pharmacological effects and 
detoxification of aconitum medicinal materials in order to provide references for the safety and effectiveness of 
the clinical use of aconitum medicinal materials. Methods: Through reviewing a large number of domestic and 
foreign literatures in recent years, combing and analyzing, the chemical composition, pharmacological effects and 
processing and detoxification of aconitum medicinal materials were reviewed. Results: The chemical components 
of aconitum medicinal materials are mainly alkaloids, in addition to polysaccharides, saponins, and flavonoids.  
Aconitum medicinal materials have pharmacological activities such as analgesia, anti-inflammation, anti-tumor, 
and immune regulation, as well as cardiovascular and neurotoxicity. Aconitum medicinal materials can be 
processed to a certain extent to reduce toxicity and exert clinical medicinal effects. Conclusion: The research on 
the chemical composition and pharmacological effects of aconitum medicinal materials has made some progress, 
whereas more in-depth research is needed for the structure-activity relationship of alkaloids and more efficient 
processing methods for reducing toxicity and increasing efficiency.
Keywords:   aconitum medicinal materials; chemical composition; pharmacological action; toxicity; processing 
drugs

·研究进展·
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毛茛科乌头属植物在我国约有167种，云南、

西藏、四川和东北诸省均有分布[1]。乌头属植物用

途广泛，目前常用药材有40余种[2]，在《本草纲

目》和《伤寒论》等典籍中均有乌头类药材及制

剂记载。同时，其作为民族药使用也相当普遍，

在1984年版《内蒙古蒙成药标准》中应用草乌的

方剂有20剂，比重为1/5[3]；含有草乌叶的蒙药阿

敏·额尔敦在诊治心脏疾病方面效果明显[4]。《中

华人民共国药典》2020年版[5]（以下简称《中国

药典》）收载的乌头类药材有川乌、制川乌、附

子、草乌、制草乌、草乌叶，本文主要针对这些

药材进行研究。

乌头类药材的化学成分有生物碱、多糖、黄

酮等[6-7]。现代研究[2]显示，生物碱是乌头类药材的

主要成分，具备镇痛、抗炎、局麻、抗肿瘤等药

理活性；同时具有强烈的毒性，临床上中毒事件

频发[8]，因此，需要合理的炮制加工方法来降低乌

头类药材的毒性，提高用药安全。本文通过中国知

网、PubMed等网站查阅整理国内外相关文献，对

乌头类药材的化学成分、药理作用、毒性及炮制相

关研究进行汇总和分析，为该类药材的后续研究提

供参考。

1   乌头类药材的化学成分
关于该类药材成分的研究，在国内最早记载

于1965年左右[9]，后来不断有学者对川乌、草乌等

乌头类药材的化学成分进行研究，随着研究的深

入，未知的化学成分也逐步被发掘。现已确定的化

学成分有生物碱类、黄酮类、多糖等。

1.1   生物碱

生物碱类中的二萜生物碱是发挥治疗功效的关

键成分。下面主要讨论二萜生物碱类化合物成分。

根据骨架碳原子数及构型的不同，二萜生物碱

可分成C18型、C19型、C20型和双二萜生物碱[10]。

乌头类药材中以C19-二萜生物碱为主，C20-二萜

生物碱少量；C18型生物碱在牛扁亚属中含量较

多，例如高乌头中的高乌头素；双二萜生物碱在乌

头类药材中鲜有报道。乌头类药材化学成分相似，

多为二萜生物碱，如乌头碱、新乌头碱、次乌头碱

等，但含量上有所差异[11-12]。川乌中还含有塔拉乌

头胺、异乌头胺等，附子中含有氯化棍掌碱、去甲

乌药碱、去甲猪毛碱等，草乌中含有15-α-羟基

尼奥宁、查斯曼宁、素馨乌头碱等[13-14]。

1.1.1   C19-二萜生物碱

目前，C19-二萜生物碱是乌头类药材中分离

得到数量最多的一类生物碱，按照碳骨架和取代基

位置的不同，可分为6类，如图1所示[15]。乌头碱型

生物碱因取代基的差别，又分三酯型生物碱、双

酯型生物碱、单酯型生物碱和醇胺型生物碱[16]。目

前研究显示，C19-二萜生物碱在川乌和附子中已

发现数十种[17]，代表性C19-二萜生物碱名称见表

1，结构见图2。Guo等[18]从附子中提取得到8种新的

C19-二萜生物碱，并通过动物实验证实其具有镇

痛作用。

1.1.2   C20-二萜生物碱

C20型二萜生物碱具有丰富的构型，许多是环

外双键构造，可分成7类[15]（见图3）：atisines型、

anopterines型、napellines型、hetisines型、hetidines

型、veatchines型、denudatines型。迄今为止，已经

在乌头中发现20余种C20型生物碱，部分代表性的

生物碱及其结构见表2和图4。近期有研究从乌头

侧根中分离出3个新的具有磺酸单元的C20-二萜生

物碱，分别为乌头磺胺B、C（1和2）和川磺碱A

（3）[19]。

1.1.3   其他类生物碱

从乌头中提取分离出的其他类生物碱有季铵

盐类、酰胺类、吡咯类等[20]，名称见表3，结构见

图5。
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表 1   乌头类药材中 C-19 二萜生物碱成分

类型 化合物名称 来源 文献

双酯型 乌头碱（aconite） 乌头 21

双酯型 新乌头碱（mesaconitine） 乌头 21

双酯型 次乌头碱（hypaconitine） 乌头 21

单酯型 苯甲酰乌头原碱（benzoylaconine） 附子 22

单酯型 苯甲酰新乌头原碱（benzoylmesaconine） 附子 22

双酯型 新江油乌头碱（neojiangyouaconitine） 乌头 22、24

双酯型 aldohypaconitine 乌头 23

双酯型 北草乌碱（beiwutine） 草乌、附子 22、25

醇胺型 塔拉地萨敏（talatisamine） 乌头 21

双酯型 异塔拉萨定（isodelphinine） 乌头 21

醇胺型 尼奥灵（neoline） 乌头 26-27

醇胺型 附子灵（fuziline） 乌头 26-27

醇胺型 展毛乌头宁（chasmanine） 乌头 28

单酯型 14-O- 桂皮酰尼奥灵（14-O-cinnamoylneoline） 盐附子 29-30

单酯型 14-O- 乙酰尼奥灵（14-O-acetylneoline） 盐附子 29-30

单酯型 14-O-anisoylneoline 盐附子 29-30

单酯型 14-O-veratroylneoline 盐附子 29-30

双酯型 江油乌头碱（jiangyouaconitine） 乌头 22、24

双酯型 草乌甲素（bulleyaconitine A） 盐附子 16

双酯型 脂新乌头碱（lipomesaconitine） 附子 31

图 1   C-19 型二萜生物碱基本母核
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类型 化合物名称 来源 文献

双酯型 lipo-14-O-anisoylbikhaconine 附子 29-30

双酯型 lipo-14-O-anisoylbikhaconine 附子 29-30

双酯型 粗茎乌碱甲（crassicauline A） 乌头 29-30

单酯型 苯甲酰新乌头碱（benzoylmesaconitine） 乌头 32

单酯型 8-OEt-14-benzoylmesaconine 草乌、草乌叶 33

单酯型 10- 羟基乌头碱（aconifine） 草乌、草乌叶 33

醇胺型 karakanine 乌头 34

醇胺型 森布星 A （senbusine A） 乌头 35

醇胺型 森布星 B （senbusine B） 乌头 35

醇胺型 森布星 C （senbusine C） 乌头 35

醇胺型 去氧乌头碱（deoxyaconitine） 乌头 24

醇胺型 新乌头原碱（mesaconine） 附子 36

醇胺型 弗斯生（foresticine） 乌头 28

醇胺型 北乌宁（beiwutinine） 草乌、草乌叶 37

其他类 3- 乙酰乌头碱（3-acetylaconitine） 乌头、草乌 38

续表 1

图 2-1   部分 C-19 二萜生物碱化合物结构
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图 3   C-20 型二萜生物碱结构类型

图 2-2   部分 C-19 二萜生物碱化合物结构
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表 2   乌头类药材中 C-20 二萜生物碱成分

类型 化合物名称 来源 文献

单酯型 ignavine 乌头、草乌、草乌叶 39

醇胺型 宋果灵（songorine） 乌头 22、24

酰胺型 songoramine 乌头 22

其他类 15-acetylsongoramine（15- 乙酰基准葛尔乌头胺） 乌头、草乌 40

双酯型 12-epi-15-OAc-17-Bz-16-OH-16,17-dihydronapelline 乌头 41

图 4   部分 C-20 二萜生物碱化合物结构

图 5   部分其他生物碱化合物结构

1.2   非生物碱

非生物碱成分有黄酮、多糖、皂苷和挥发油

类等，其名称见表4，结构见图6。Sang等[45]从乌头

块根中分离提取出甘草苷、甘草素、异甘草素、纤

细薯蓣皂苷以及神经酰胺类。超英永[46]利用水蒸气

蒸馏法从草乌中分离得到10多种成分，其中包括一

定量的棕榈酸、高级脂肪酸，表明该药材的挥发油

也具有药用价值。

表 3   乌头类药材中其他生物碱成分

类型 化合物名称 来源 文献

其他类 去甲乌药碱（higenamine） 乌头 42

其他类 氯化棍掌碱（coryneine chloride） 乌头 43

其他类 去甲猪毛菜碱（salsolinol） 乌头 44
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表 4   乌头类药材中非生物碱成分

类型 化合物名称 来源 文献

黄酮类 甘草苷 乌头 30

甘草素 乌头 30

甘草黄素 乌头 30

异甘草素 乌头 30

皂苷类 纤细薯蓣皂苷 附子 30

多糖类 附子多糖 乌头 47

乌头粗多糖 乌头 48

神经酰胺类 （2S,3S,4R,8E）-2-[（2'R）-2'-hydroxylignoceroylamino]-8

（E）-octadecene-1,3,4-triol

附子 30

挥发油类 棕榈酸 草乌、附子 46

O- 邻（丁氧羰基）苯甲酰羟基乙酸乙酯 草乌 46

7- 乙烯基十六内酯 草乌 46

邻苯二甲酸二丁酯 草乌 46

亚油酸甲酯 草乌 46

棕榈酸甲酯 草乌 46

单棕榈酸甘油酯 附子 20

十三烷酸 附子 20

亚油酸 附子 20

其他 附子苷 乌头 49

β- 谷甾醇 附子 20

胡萝卜苷 附子 20

尿嘧啶 附子 20

腺苷 附子 20
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图 6   部分非生物碱化合物结构
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2   乌头类药材的药理作用
乌头类药材在国内外早期均有使用，在我国

更具有悠久的历史，古代医药学著作对其性状、

功效和毒性均有记载。例如《神农本草经》中就

记载乌头可以治疗中风、恶风，表明其具有疗寒

湿痹的功效。川乌和草乌的主要活性成分为生物

碱，当代药理研究发现二者均具有抗炎镇痛、抗

肿瘤、保护心肌等作用，而草乌因含强毒成分北

草乌碱等，其毒性要大于川乌，除痹解痛、祛除

风寒湿气效果比川乌好。另外，草乌在临床上还

作为重要的麻醉药物使用，而川乌的这一用途

较少[50]。附子与川乌为同一植物不同部位，药性

相似，但附子为温理药，回阳救逆，用于肢冷脉

微、心阳不足、胸痹心痛等。草乌叶具有上述3种

药材不具有的解热作用[51]。

2.1   镇痛作用

乌头类中药材川乌、附子、草乌及草乌叶均

具有一定程度的镇痛活性，可以缓解各种疼痛，例

如心痛、腹痛、癌痛。临床上制川乌辅以蜂蜜对于

缓解癌症晚期患者疼痛有良效[52]。陈绍斌[53]用乌头

桂枝散（含生川乌、生草乌、桂枝）热敷患者痛点

治疗坐骨神经痛，效果良好。从草乌叶蒸煮液中

提取的3-乙酰乌头碱具有抑制因冰醋酸导致的小

鼠扭体反应，镇痛作用较强[54-55]。通过药理实验发

现，乌头碱、新乌头碱、草乌甲素[56]、粗茎乌头

碱A等生物碱拥有优良镇痛作用的同时不会致人成

瘾[57]。有动物实验[58]表明，乌头碱和次乌头碱能够

减少足肿胀大鼠模型的抽搐次数和减轻疼痛，其镇

痛机制与中枢神经细胞膜Na+通道开放密切相关。

乌头碱、新乌头碱等可作为Na+通道的激活剂，对

Na+通道结合位点有较好的结合，致使其去极化而

阻滞疼痛传导[59]。

2.2   抗炎作用

乌头类药材的抗炎作用早被证实，古代典籍

中就有记载乌头“主瘫痪顽负（风节疼痛）”，被

广泛用于抗风湿性疾病的治疗。目前，乌头类药材

抗炎活性研究已经十分详细，实验结果显示乌头

碱、次乌头碱等均具有良好的抗炎活性，可明显抑

制二甲苯导致的小鼠耳廓肿胀及毛细血管通透性的

增加，具抗炎作用[60-61]。郑世超等[62]利用数据库检

索化合物的作用靶点与蛋白的相互作用信息，构

建川乌的蛋白互作网络研究川乌的抗炎机制，结果

显示川乌调控前列腺素（PG）代谢所需的酶，影

响PG代谢过程及白细胞趋化而达到抗炎作用。此

外，柳占彪[63]发现草乌叶萃取物对棉球所致肉芽

肿小鼠有明显的抗炎作用；文献[64]报道，临床上

以草乌叶为主要成分的咽炎灵胶囊用于急慢性咽

炎的治疗。

2.3   局部麻醉作用

古有医者用草乌搭配温酒作麻药，近代亦有

文献记载由川乌、草乌等组成的外科手术药方。现

代药理研究[14]发现乌头碱成分对皮肤粘膜的感觉器

能够发生一定的刺激作用，使皮肤瘙痒发热，然后

抑制感觉神经末梢从而达到麻醉作用。有实验[65]表

明，乌头碱对小鼠坐骨神经干的抑制作用远胜于可

卡因，临床上将乌头乙醇浸出液用于口、鼻腔粘膜

麻醉。

2.4   抗肿瘤作用

近年来，乌头类药材对各种肿瘤细胞的抑制

作用不断地被报道。研究[66]发现，以C19-二萜生

物碱为主的双酯型生物碱是抗肿瘤的主要活性成

分。赵贝等[67]用小鼠lewis肺癌细胞模型研究发现乌

头含药血清可诱导肺癌细胞分化，抑制细胞迁移，

从而抑制肺癌细胞增殖。熊慧生[68]实验证实乌头

碱能通过降低人肝癌细胞侵袭和转移活性，降低

其扩散能力从而达到抗肿瘤作用，其机制可能与

P38MAPK信号通路的激活受到抑制有关。除此之

外，川乌还具有抗宫颈癌、皮肤癌及逆转肿瘤耐药

等作用[69]。 

2.5   对心血管作用

乌头类药材的强心成分包含脂溶性成分和水

溶性成分。

脂溶性成分有次乌头碱、新乌头原碱、次乌

头原碱等。一定剂量的乌头类生物碱经过调控心肌

细胞的基本生理代谢和信号传导，从而保护缺血心

肌。王宁宁[70]通过能量代谢相关试验，探讨乌头碱

的心肌保护作用及其机制，发现乌头碱能够影响心

肌细胞线粒体代谢功能，维持心肌正常生理活动。

水溶性成分有附子苷、香豆素苷、尿嘧啶、

乌头原碱、氯化棍掌碱等[71]。周远鹏[72]证实，附子

对心肌收缩力和血压具有双向作用，先抑制或降

低，后增强或升高；同时，首次证明附子中非生物

碱的水溶性成分可以选择性对抗生物碱引起的心律

失常，作用快速而持久。刘世芳[73]研究发现，北乌
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头总碱能提高肾上腺素对家兔心肌的影响，抑制氯

化钙引起的T波倒置。

2.6   免疫调节作用

有实验[74]通过采用热板致痛法和冰醋酸扭体法

2种小鼠致痛模型，对附子炮制品药理活性进行研

究，结果证明了附子炮制品均具有增强免疫力的作

用，效果随炮制方法的不同存在差异。刘太华等[75]

利用免疫图像分析法证实巨噬细胞的活性能被乌头

碱、新乌头碱抑制，证实了乌头类药材对银屑病具

有良好的治疗效果。此外，非生物碱成分——水溶

性多糖也具有免疫调节活性，能明显提高巨噬细胞

的吞噬能力，促进脾淋巴细胞的生长[76]。

2.7   其他作用

乌头类药材还具有杀虫、降血脂、抗抑郁、

抗血小板凝集、降血糖等作用。乌头碱等生物碱

能够抑制生物体中枢神经系统中乙酰胆碱酯酶水

解乙酰胆碱的能力，阻滞突触传导而发挥其杀虫

作用[77]。黄雄庆[78]实验发现多糖可有效降低高胆固

醇大鼠的胆固醇及低密度脂蛋白含量，并抑制小鼠

体内胆固醇的合成。阮期平[47]从白附片中提取的葡

聚糖能明显改变小白鼠的血糖水平。附子在临床上

可以被用来治疗糖尿病并发症，Wang[79]研究发现

附子多糖能减轻由高糖诱导的细胞损伤，提高过氧

化物酶水平。刘磊[80]通过建立卵巢摘除抑郁小鼠模

型，研究发现乌头类生物碱能改善抑郁小鼠的行

为，结果显示附子多糖连续给药2周可以明显改善

小鼠大脑中脑源性神经营养因子的蛋白水平，表明

附子生物碱对抗小鼠抑郁情况的作用机制与脑源性

营养神经因子（Brain Derived Neurotrophic Factor，

BDNF）蛋白水平的增加有关。Sachaconitine和

14-O-acetylsachaconitine可以抑制血小板聚集活性

物质，具有抗血小板凝聚作用[81]。张宏等[82]实验表

明草乌叶能明显降低发热大鼠的体温，且解热作用

与煎煮时间和给药剂量有关。棕榈酸可作为润滑油

和乳化剂使用，高级脂肪酸及其衍生物具有润肠、

致泻作用[46]。

乌头类药材不同化学成分所具有的药理作用

见表5。

表 5   乌头类药材不同化学成分所具有的药理作用

药理作用 化学成分 来源 参考文献

镇痛作用 乌头碱、新乌头碱、次乌头碱、

滇乌碱、丽江乌头碱

乌头、草乌 56-59

草乌叶总碱 草乌叶 54-55

3- 乙酰乌头碱、草乌甲素 乌头、草乌 38、57

抗炎作用 乌头碱、新乌头碱、次乌头碱、 乌头、草乌 60-63

草乌叶总碱 草乌叶 54、64

对心脏影响

强心、扩血管、降血压作用

北乌头总碱、草乌叶总碱 草乌、草乌叶 51

去甲乌药碱、去甲猪毛碱、尿嘧啶、附子苷、

氯化棍掌碱、去甲乌药碱、去甲猪毛碱、

乌头 24、44、83、84

乌头碱、新乌头碱、次乌头碱、异塔拉萨定 乌头、草乌 70-71

北乌头总碱 草乌 74

调节免疫作用 乌头碱、新乌头碱、附子多糖 乌头 75-77

局部麻醉作用 乌头碱 乌头、草乌 65

抗肿瘤作用 乌头碱、附子粗多糖、酸性多糖 乌头、草乌 67-69

抗抑郁作用 附子生物碱、附子多糖 附子 80
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3   乌头类药材的毒性与炮制
乌头类药材早在我国古代就被记载为有毒药

材，可作为狩猎动物的箭毒原料，既有良好的疗

效，又有很强的毒性。乌头类药材具有心血管、神

经、胚胎、生殖等方面的毒理作用，目前研究最多

的是心血管毒性和神经毒性。不同生物碱所具有的

毒性见表6。

药理作用 化学成分 来源 参考文献

降血糖作用 生乌头多糖、煮乌头多糖 乌头、草乌 47

降低胆固醇作用 附子多糖 附子 78

抗血栓作用 Sachaconitine、

14-O-acetylsachaconitine

附子 81

润肠致泻作用 高级脂肪酸 草乌 46

解热作用 脂溶性乌头碱 草乌叶 82

杀虫作用 乌头碱、新乌头碱 乌头、草乌 77

续表 5 

表 6   不同生物碱所具有的毒性

毒性 症状表现 成分 参考文献

心血管毒性 心律失常、心动过缓 乌头碱、次乌头碱 85-86

神经毒性 口舌发麻、四肢麻木，头晕头痛、烦躁、神

志不清、四肢抽搐、呼吸抑制，呼吸衰竭

乌头碱、新乌头碱 87-88

胚胎毒性 胎盘氨基酸代谢紊乱，影响胚胎发育 乌头碱、苯甲酰乌头原碱 91-92

生殖毒性 抑制大鼠睾丸支持细胞正常发育；抑制体外

雌性大鼠卵巢细胞生长

乌头碱 93、95

消化道毒性 迷走神经兴奋，恶心、呕吐、腹痛、腹泻 乌头碱 94

细胞毒性 抑制乳鼠心肌搏动频率、降低心肌细胞活性 乌头碱、新乌头碱、次乌头碱 96

肾毒性 血浆中乳酸水平升高 乌头碱、新乌头碱、次乌头碱 97

3.1   心血管毒性

乌头碱是主要毒性成分，可导致心律失常、

传导阻滞、心肌损伤等。田真[85]在乌头碱引导心律

失常模型中证实乌头碱可以剧烈兴奋迷走神经，使

得交感神经极度激活，其毒理机制与乌头碱类成分

促进细胞钠离子通道开放，持续性刺激钠离子内流

有关。周天梅[86]实验证明乌头碱能显著降低心肌琥

珀酸脱氢酶的活性，致使心肌细胞无法进行正常

生理代谢而损伤，此时，能量生成减少， Na+-K+-

ATP酶活力下降，导致细胞内钠钙离子失衡，这也

是心肌细胞损失的毒理机制。

3.2   神经毒性

有研究[87]发现，生川乌、生草乌、生附子能有

效影响海马神经元的存活，且具有明显的量效关

系，这证明乌头类药材拥有较强的中枢神经毒作

用。此外，乌头类药材对周围神经元也具有毒理效

应，其表现为先激动后麻痹，临床多见唇口麻木、

手脚发麻等症状[88]。神经毒性的作用机制与影响神

经递质传递、抑制胞间信号传递、影响细胞能量代

谢等有关。乌头碱作用于钠通道，抑制乙酰胆碱活

性导致神经肌肉传递阻滞，且乌头碱和新乌头碱使

钠通道持续激活，引起细胞离子紊乱，继而导致细
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胞的能量代谢障碍[89-90]。

3.3   其他毒性

肖凯等[91]通过常规致畸实验，证明一定剂量草

乌影响大鼠胚胎发育。谢辉辉等[92]利用BeWo细胞

建立体外胎盘模型，研究发现乌头碱及其代谢产物

苯甲酰乌头原碱因影响胎盘内氨基酸代谢而具有生

殖毒性作用。刘强强[93]实验证明乌头碱高于一定浓

度会抑制体外培养的雌性大鼠卵巢细胞生长。川乌

对消化道的不良反应主要表现是恶心、呕吐、腹泻

等症状[94]。一定量的乌头碱具有调节睾丸支持细胞

释放乳酸作用，间接影响支持细胞的正常发育，从

而产生细胞毒作用[95]。张明[96]利用细胞代谢组学法

研究，证实了附子中乌头碱、次乌头碱和新乌头碱

能影响乳鼠心肌细胞氨基酸代谢途径抑制心肌正常

生长，从而发挥细胞毒性作用。李伶[97]利用代谢组

学技术方法在NMR谱图帮助下，探究了附子中生

物碱对大鼠体内代谢情况，结果证实乌头类生物碱

在一定剂量下还会造成肾毒性。

3.4   炮制与减毒

因乌头类药材毒性强烈，一般要经过炮制或

与其他中药配伍才能投入临床使用，这样既保留一

定的药效又显著降低毒性，为临床用药的安全奠

定基础。传统的乌头类药材炮制方法蒸、煮的原

理来自受热分解机制。结构上乌头类药材所含乌

头碱主要分为3种：双酯型、单酯型和醇胺型生物

碱，其中毒性较大的是双酯型生物碱。双酯型生

物碱受热易分解，使毒性较大的双酯型乌头碱水

解乙酰基，得到毒性较低的单酯型生物碱；持续

加热则继续水解C14位苯甲酰基，得到低毒的醇胺

型生物碱[98-99]。

3.4.1   炮制与化学成分

《中国药典》2020年版中记载有附子的炮制品

为黑顺片、白附片、盐附子以及淡附片。刘红梅[100]

用胆巴炮制附子研究不同浓度胆制盐附子中生物碱

成分的变化和差异，发现未经炮制的生附子中总生

物碱含量最高；炮制后，乌头碱、新乌头碱、次乌

头碱、苯甲酰乌头原碱、苯甲酰次乌头碱、苯甲酰

新乌头碱的含量显著降低，且不同浓度胆制的盐附

子中这6种成分含量降低的程度不一。乌头类药材

的毒性成分同时也是其主要的药效成分，因此炮制

后，随着毒性的降低，其药效也有所下降。在胆制

过程中，单酯型生物碱流失率高于双酯型生物碱，

其中以苯甲酰新乌头碱流失最多。叶强等[101]采用

高效液相色谱法对不同附子炮制品中生物碱类成

分进行比较，结果显示3种双酯型生物碱在8种附子

炮制品中含量各异，以盐附子中这3种生物碱含量

最多，黑顺片和白附片中含量最少，表明炮制能显

著降低附子毒性，而不同的炮制品中生物碱含量不

同，这提示可以利用合理的炮制方法达到减毒存

效作用。有研究[102]显示，川乌中生物碱含量随炮

制时间增加而降低，蒸煮6 h后，双酯型生物碱几

乎不存在。王芳静[103]通过考察常压蒸制法生产制

草乌的影响因素，发现与传统的水煮法相比，常

压蒸制法制草乌的单、双酯型生物碱总量明显高

于水煮法。

3.4.2   炮制与药理作用

有研究[104]证实黑顺片、蒸附片、淡附片和

炒附片均具有良好的抗炎镇痛活性，其中炒附片

镇痛效果最佳。周林等[105]实验表明，与生附片

相比，蒸附片、炒附片、黑顺片、白附片、淡附

片、炮附片中毒性较大的双酯型生物碱的量都明

显降低，但蒸附片和炒附片中毒性低且药效好的

单酯型生物碱的含量显著增加，这提示了炒附

片药理作用较好的原因。在环磷酰胺诱导免疫低

下小鼠模型中，黑附片能提高小鼠脾脏系数，蒸

附片和淡附片在给药5天后能显著提高小鼠血红

蛋白、红细胞含量，表现出抵抗环磷酰胺骨髓抑

制作用。这提示在临床应用中可根据药理作用选

择合适的炮制品以达到最好的治疗效果，如炎症

疼痛治疗，选用炒附片疗效最好；治疗炎症，可

选用炒附片、淡附片、蒸附片和黑顺片；调节免

疫，宜选用黑顺片、淡附片和蒸附片[104]。

4   讨论与展望
乌头类药材始载于《神农本草经》，被列为

中品。因其资源分布广泛，有效成分多，药用价值

高，到目前为止已有数千年的应用历史。近年来，

随着对其成分的陆续探索，其功效作用越发明确。

乌头类药材成分复杂多样，目前研究发现的成分大

多为二萜生物碱，少部分为多糖类、黄酮类、皂苷

类以及挥发油类化合物。其中二萜生物碱是该类药

材的主要活性成分，发挥着显著的镇痛、抗炎、局

部麻醉以及抗肿瘤作用。此外，乌头类药材还具有

调节血糖、调节免疫功能、抗抑郁、抗血小板凝集

等作用。乌头类药材毒性与疗效共存，其对心血管



中国药事  2021 年 8 月  第 35 卷  第 8 期944

CHINESE PHARMACEUTICAL AFFAIRS zhgysh

系统和神经系统毒性较强，同时具有细胞毒性。因

此从古至今，临床用药都是炮制品。传统的炮制工

艺通过高温分解有毒的生物碱来降低毒性，增加用

药安全性但有效成分也会随着炮制过程而减少。

综上所述，对乌头类药材提出几点建议：首

先，前人对该类药材研究侧重于生物碱成分，对非

生物碱成分例如黄酮、多糖等生物活性研究较少，

后续有待进一步挖掘；其次，药理活性与化学成分

的结构息息相关，目前对乌头类生物碱构效关系的

研究还不够深入，需要更全面地探索有效成分的构

效关系，以期获得更高效的临床药物；第三，传统

蒸煮炮制方法在减少毒性同时也减少了药性，应探

索更高效的减毒方法，在既减少毒性的同时又能增

加药效，确保临床用药安全。
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