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两面针化学成分及其药理活性研究概况
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摘要 目的 介绍传统中药两 面针化 学成 分及其药理活性的研究进展
。

方法 以 国 内外相关 文献作为基础
,

综述 了两 面针化学成分 以及药理 活性的研究成果
。

结果与结论 两 面针所含的生物碱的种类很多
,

而且含量

很高
,

两面针杭癌
、

镇痛作用的有效成分 已经 明确
,

由于其生物 碱具有抗癌 活性
、

结 晶
一

对癌症疼痛有一 定

的缓解作用
,

使两 面 针在癌症治疗 方 面更具有研究价值
。
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又名人

地金牛
、

蔓椒
、

双面针
、

双背针等
,

为芸香科花椒属藤

本植物
,

分布于浙江
、

福建
、

台湾
、

湖南
、

广东
、

海南
、

广西
、

四川
、

云南等地
,

生于低丘陵地灌木丛中
、

路旁

等向阳地
。

资源丰富
,

应用广泛
,

为民间常用的消肿

止痛中药
,

用于治疗牙痛
、

神经痛
、

胃痛
、

咽喉肿痛
、

风湿性关节痛
、

毒蛇咬伤等多种病症
,

此外还具有抗

肿瘤作用
。

味辛
、

苦
,

微温
,

小毒
。

两面针中药在消

肿止痛方面具有独特疗效
,

因此以 两面针为主药或

辅药的药品很 多
,

在临床应 用上都取得 了较 好疗

效
‘” 2 ·

本草考证

痛
,

主治神经痛
、

胃
、

十二指肠溃疡
、

胃肠绞痛
、

胆道

蛔虫病引起的疼痛
、

咽喉肿痛
,

并用于皮肤粘膜麻

醉
”

;李时珍谓
:“
蔓根野生于林篙间

,

枝软如蔓
,

子
、

叶皆似极
,

山人亦 食之
” ,

肖步丹谓 :
“

草本
。

叶卵

形
,

边有水波纹
,

茎及叶之背均有筋
,

谓之人地金牛

公
。

功力较胜于叶之一面无筋者
,

人药用其根
。

治

痰火病核
,

并救喉症闭危急⋯ ⋯患牙痛
,

煎水含漱
” ;

《陆川本草》载
:“
接骨

,

消肿
,

止痛
,

去癖
。

治跌打骨

折
,

损伤肿痛
,

风湿骨痛
,

心 胃气痛
,

牙痛
。

并治蛇

伤
” 。

根据以上形态特征及功效等描述
,

其原植物应

为现今广泛应用的芸香科植物两面针 Z
ant hox yl um

nitidum ( R
oxb
.
)D e二

’
,

‘]
。

两面针原名蔓椒
,

首载于 《神农本草经》
,

列为

下品
,

书中记载
:“
蔓椒味苦

,

性温
,

主治风寒湿痹
,

历

节痛
,

除四肢原气
,

膝痛
” 。

《本草纲 目》收人果部味

类
。

《本草求原》记载
:“
入地金牛主治急喉痰闭危

笃
。 ” ,

始名
“

人地金牛
”

; 《岭南采药录》记载
:“
两面

针理跌 打及 蛇伤
,

患牙痛
,

煎 水含漱
”

; 《湖南药物

志》记载
:“ 两面针被动祛风活络

,

散疲止痛
,

解毒消

肿
” ;

《全国中草药汇编》记载
:“
两面针活血

,

麻醉止
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1 生物碱 两面针根和根皮含两面针碱 (ni ti

-

dine )
、

氧化两面针碱 (o
xynitidine )

、

异崖椒定碱 (1
50-

fa garidine )
、

氯化两面针碱 (
nitidineehloride )

、

双氢两

面针 碱 ( dihyd
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白屈 菜 红 碱 (
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N
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别 隐品碱 (。
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-

l
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理ptoP jn
e
)

、

茵芋碱 (skim iani
ne
)

、

白鲜碱 (di
etam -

nine )
、

木兰花碱 (m agnofl
orine )

。

茎皮含生物碱
:
两面针碱 (ni tid ine )

,

氧化两面

针碱 (oxynitidin
e
)

,

6

一

甲氧基
一

5

,

6

一

双氢 白屈 菜红碱
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氧化 白屈菜红
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。h

e
l
e
斗th

rin e )
,

阿

尔洛花椒 酸胺 (
arnottianam ide)

,

鹅掌 揪碱 (li
riode-

nine )
,

博落 回醇碱 (b
oeeonoline )

,

德卡林碱 (d
eear-

ine )
,

氧化刺椒碱 (
oxyterihanine )

,

全缘 叶花椒酞胺

(int
egriam ide )

,

异 阿 尔 洛 花 椒 酞胺 (i
soarnottiana-
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2 其它成分 两 面针根
、

根皮和茎含分子式为

CZ。H 1 8
o
。

的木脂类化合物结 晶
一

8 〔
’]

、

L

一

芝麻脂素
、

L

-

细辛脂素 (L
一
a s a r

i
n
i
n

)
[
8 ]

,

左旋T 香树脂酚 (
,
y r

i
n

g
a

-

re si
no

l
)

。

还含香豆精成分
:
马栗树皮素二 甲醚 (

aes-

euletindim ethyl一 e t h e r

)

。

又含街醇
:
p

一

谷 街醇 (p
一s

i t
o s -

t e
r o

l
)

。

以及 2 种黄酮类化合物
一

地奥明 (d i
osm in )和

牡荆素 (
,

it
ex

i
h

)

。

汤 玉妹 〔’, 还分离得 p
一

香树脂 醇

(日
一
a
m y

r
i
n

) 和橙皮昔 (h
espetidine )

。

根 茎含香 叶木

昔 (d i
osm in )

。

果实和叶含挥发油
。

石井永等 [
‘〕报道从台湾产的两面针根皮部分离

得到 13 种生物碱
,

3 种木脂素
,

1 种香豆素以及 1种

菌醇
,

共计 18 种成 分
,

其 中氧化刺椒碱 (ox yt
eri ha-

ni ne)为新生物碱
。

赖 茂祥等
「’〕用 TL c 一

u v 法测定

了广西产两面针根中氯化两面针碱 的含量
,

测得结

果为 0
.
20 % ;张守尧

〔’“〕用 H P Lc 的方法测得两面针

中氯化两面针碱的含量为 0
.
16 %

。
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3 微量元素 诸葛纯英等 〔” 〕用原于吸收光谱法

测定了两面针根中 zn
、

C
u

、

F

e 、

C
a 、

M
n

、

M g 等 6 种人

体必需 的微量 元素
,

其 含 量分 别 为 4
.
77
x lo

一 ’ 、

1

.

7 8 9
x

1 0

一 4 、

3

.

9 2 3
x

x o

一 4 、

l

.

7 2 5 7
x

l o

一 2 、

5

.

4 o
x

1 0

一 5 、

3

.

4 8
x

1 0

一 3 。

另外
,

张守尧等采用 H P LC 法对两面针不同药

用部位中两面针碱
、

L

一

芝麻脂素以及 L 一

细辛脂素的

含量测定比较
,

发现两面针的根 中三者 的含量明显

高于茎和叶中的含量 【8
,

” ! 。

在根部
,

两面针碱的含

量为 0
.
150 %

,

L

一

芝麻脂素的含量为 0
.
120 %

,

L

一

细辛

脂素的含量为 0
.
093 %

。

证 明了传统用药部位为根

的合理性
,

同时说 明市场上将两面针茎部充作药材

是不合理的
。

3 药理
、

生物学活性研究

两面针 中药提取物在抗炎
、

镇痛
、

血管系统
、

解

痉
、

抗癌等方面的作用
,

已有较多报道
。

3

.

1 杭炎作用 两面针所含的香叶木昔有明显 的

抗炎作用
,

腹腔注射给药抗菌素大 鼠角叉 菜胶性足

肿的 E D
S。
为 loo m g/ kg[

‘1
。

3

.

2 镇痛作用 两面针根中分离出的一种褐色油

状物 (N 4 )
,

小 鼠扭体反应实验表明
,

30
m 酬kg 腹腔

注射有显著作用
。

从两面针中提出的一种单体 (结

晶
一

8
) 10

m g / k g 腹腔注射可抑制小 鼠扭体反应
,

8
-

2 0 m 岁 kg腹腔注射可明显提高大 鼠痛 阂
。

其镇痛作

用可被利血平对抗
,

而不会被丙烯吗啡拮抗
,

东蓑若

碱
、

毒扁豆碱及氟呱陡醇并不影响结 晶
一

8 的镇痛作

用
,

表明其镇痛作用具有 中枢性
,

与吗啡受体无关
,

但与脑内单胺类介质有关
。

另有报道
,

两面针的镇

痛作用可能与两面针碱有关
汇’

·

” , 。

3

.

3 镇静作用 两面针提取物 N 4
,

50
m g / k g 腹腔

注射
,

使小鼠自发活动明显减少 ;40 m g/kg 和 60 m g/

kg 腹腔注射
,

与阂下剂量 的戊 巴 比妥钠有协 同作

用
。

按临床拟用剂量的 10 和 20 倍给犬注射也见镇

静作用 ;4o m g/ kg 腹腔注射
,

s m in 后使犬 呼吸减弱
、

减慢
,

Z o m i
n

后恢复正常【” ] 。

3
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4 诱发僵住症作用 两面针结晶
一

8 给小鼠 20
-

4o m g/ kg皮下注射
,

或 10 一 4 0 m g / k g 腹腔注射
,

或给

大鼠 20 9/ kg 腹腔注射
,

经铁丝 网悬 吊法试验
,

均可

诱发僵住症
,

其强度 比氟呱喧醇弱
。

此僵住症可被

多巴胺 (D A )受体阻断剂 (氟呱吮醇 )增强
,

被 D A 受

体激动剂 (去水吗啡 )拮抗 ;对 丫氨基丁酸 (G A B A )

受体阻断剂 (印防己 毒素或 比枯枯灵碱 )诱发的小

鼠惊厥无明显影响
,

提示结 晶
一

8 诱发的动物僵住症

可能与脑内黑质
一

纹状体 内的 D A
一

A
c

h

一

G A B A

一

D A 环

路 中的 D A 有关
,

与 GA B A 无关 〔’4 〕
。

3
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5 对心 血管系统 的作用 氯化两面针碱和 6
一

乙

氧基
一

5

,

6

一

双氢白屈菜红碱有明显强心作用
。

氯化两

面针碱 10 、

1 5 或 20 m g/ kg 在 60 m in 内给麻醉犬静

滴
,

使心率
、

心输出量 和呼吸频率明显增加
,

但对血

压及肺循环和全身循环的血管阻力无明显影响
。

另

有报道
,

氯化两面针碱对家兔有降血压作用
〔’〕。

3

.

6 解痉作用 结晶
一

8 于 1 x 10
一 6 一 1 x 1 0

一4
9 / m L

浓度时
,

对正常豚鼠离体回肠无明显影响
,

但对乙酞

胆碱
、

毛果芸香碱
、

氧化钡及组胺所致收缩有松弛作

用
。

结晶
一

8 可能对肠平滑肌有直接松弛作用
。

两面

针成分 N 4 在 18 x ro
一 ’

g / m L 时对乙 酞胆碱和氯化

钡所致 离体 豚 鼠 回肠 的收缩 也有 明显 的拮 抗作

用川
。

3
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7 杭癌作 用 氯化两面针 碱 20 m g/kg 腹 腔注

射
,

在 26 h 内使小 鼠艾氏腹水癌细胞有丝分裂指数

下降
,

肥大细胞 比例增加 ;在 48 h 内能明显阻止癌细



胞的增殖
,

并表明细胞被 阻滞 于 G Z 期
。

当剂量达

40 m g/ kg 时
,

对 S 期细胞也有一定杀伤作用
。

其抗

癌机制可能是抑制 D N A 合成
,

而对 RN A 合成的抑

制作用较弱
。

两面针碱有较强 的抗癌作用
,

在剂量

为 4 m g/ kg 时对小 鼠白血病 P38
8
和 L 121 。

的生命延长

率分别为 109 % 和 36 % ;对 L
ew is 肺癌和人体鼻咽癌

也有作用
。

另有报道
,

氯化两面针碱对小鼠艾 氏腹

水癌 的抑制 率为 279 %
,

对小 鼠肝癌腹水也有 效
。

近有报道两面针碱 能与范本底 物的 A
:T 碱基对相

互作用
,

强烈抑制肿瘤病毒的 R N A 逆转录酶和小鼠

胚胎 DN A 多聚酶的活性
。

两面针碱为拓扑异构酶 I

( t
opoisom erase l)的功能抑制剂

,

与喜树碱相 同
,

可

稳定小牛胸腺拓扑异构酶 I和 D N A 形成的共价二

元复合物
。

在 0
.
巧 一 0

.
3 林m al / L 时即有效

。

两面针

碱可抑制拓扑异构酶 I 介导的使 pSP
64
质体 D NA 超

螺旋松开的作用
,

且比喜树碱更有效 ;但与喜树碱不

同
,

两面针碱也能介导 B 型 D N A 的展开并与之直接

结合
。

两面针所含其它生物碱也有一定抗癌作用
,

如 6
一

乙氧基白屈菜红碱对艾 氏腹水癌有抗癌作用
。

6

一

甲氧基
一

5

,

6

一

二氢白屈菜红碱对小 鼠艾氏腹水癌的

抑制率为 145%
,

并能延 长小 鼠寿命
。

白屈菜红碱

甲醇化物在体外 对 K B 的细胞 毒作用浓度 为 4
-

5林g/ m L 冲 l5;
。

3

.

8 抗 菌作 用 两面针的乙醇提取液 ( 1: 1 )
,

对

溶血性链球 菌及金黄色葡萄球菌有较强的抑制作

用 [
‘飞 。

3

.

9 抗氧化作 用 两 面针的水提取物
、

乙 醇提取

物以及乙醇加酸提取物有抗 氧化作用
,

对致炎大鼠

体外全血化学发光有抑制作用 ;对碱性连苯三酚体

系产生 0 2 一

有清除作用 ;对由 F
e, ‘ 一

半胧氨酸诱发的

肝匀浆脂质过氧化有抑制作用
。

这些结果提示
:
两

面针提取物有抗氧化作用
,

其机制可能与清除活性

氧有关
;’“〕。

3

.

10 钙调素的拮抗剂 有研究发现
,

两面针碱可

能是钙调素(
Calm odulin ,

C

a

M
) 的拮抗剂

,

从而可 以

明显抑制 C
aM 依赖 的环核昔酸磷酸二酷 酶 (C aM

-

PD E) 的活性
,

而且两面针碱与三氟啦嗓之间有协同

作用
,

说明两面针碱与三氟啦嗦对 C
aM 的作用位点

不同
。

使得两面针有望成为肿瘤治疗或辅助治疗 的

药物 ” { 。

3

.

11 毒性 两面针的毒性成分主要为氯化两面

针碱
、

氧化两面针碱
、

二氢两面针碱
、

6

一

甲氧基
一

5

,

6

-

双氢白屈菜红碱
、

a

一

别隐品碱
、

茵芋碱
,

可致周 围神

经系统和中枢神经系统的损害
。

有两面针汤药内服

中毒致头 昏
、

眼花
、

呕 吐 等报 道〔’‘〕,

当服药量过 大

时
,

导致中枢神经系统功能受损
,

呼吸心跳生命 中枢

受抑制
,

引起 昏迷
、

抽搐
、

呼吸心跳骤停
。

两面针褐

色油状物 (N 4 )小 鼠腹腔注射的 LD
S。
为 166 士 巧m g/

kg; 两面针结 晶
一

8 小 鼠腹腔注射的 LD
S。
为 68

.
04 土

8
.

36 m g / k g
。

狗灌 胃给药 N4
,

大剂量 (20 倍 于临

床 )和小剂量 ( 10 倍 于临床 )3 d
,

观察 7d
,

见大剂量

给药组狗较为安静
。

实验表明
,

氯化两面针碱和 N -

甲硫酸两面针碱均无诱变性
。

4 临床应用

两面针在我国药用历史悠久
,

明朝李时珍《本草

纲目》记载
,

主治
“

风寒湿痹
、

历节疼
,

除 四肢废气
,

膝痛
,

煎汤蒸浴
,

取汗
。

根主痔
,

烧末服
,

并煮汁浸

之
” 。

两面针多用于止痛
,

疗效肯定
,

范围较广
。

用

于治风湿骨痛
,

取其根皮与鸡蛋水煎服 ;止牙痛
,

取

其根
,

水煎服 ;治跌打损伤
,

风湿骨痛
:
取根泡酒服用

或水煎服用 ;治烫伤
:
取根研成粉撒布局部 ;治对 口

疮
:
取鲜根皮配红糖少许

,

捣烂外敷 ;治蛇咬伤
,

取根

水煎服
,

再另用鲜根酒磨外敷 ;治 胃病
:用根水煎服 ;

治喉闭
、

水饮不入
,

取其根 捣烂
,

用黄糖煮
,

做成 丸

剂
,

含化
。

对外伤性疼痛无效
,

服后均未出现不 良反

应
。

民间取两面针根适量
,

水煎服或研粉冲服
,

用于

治头痛
、

牙痛
、

发烧
、

支气管炎咳嗽
、

风湿关节痛
、

痈

肿
、

皮炎等
。

用两面针与马鞭草
、

地龙
、

茅根适量
,

水

煎服
,

治疗 口腔溃烂 口臭
。

取两面针叶与黑老虎
、

九

里香
、

鸡骨香各适量
,

制成水丸
,

内服
,

治胃及十二指

肠溃疡
。

陈兆森等研究发现
,

用两面针止痛有效成

分两面针结晶
一

8

,

制成两面针镇痛片
,

治疗各类疼痛

患者 % 例
,

有效 87 例
,

无效 9 例
。

其中胃痛患者 37

例
,

完全缓解 18 例
,

好转 17 例
,

总有效 35 例
,

无效 2

例 ;牙痛患者 14 例
,

其中 9 例单纯牙痛
,

牙根无红肿

发炎
,

5 例牙根部发炎肿痛
。

结果完全缓解 10 例
,

好转 3 例
,

无效 1 例
,

牙根 部无炎症肿痛者效果最

好 ;癌症患者 9 例
,

肝癌 7 例
,

肺癌 2 例
,

有效 7 例
,

无效 2 例 ;其它外伤性疼痛
、

感冒头痛
、

四肢疼痛等
,

共 36 例
,

完全缓解 11 例
,

好转 21 例
,

总有效 犯 例
,

无效 4 例
。

以两面针与苦草
、

地胆革等制成 的妇炎

净胶囊
,

治疗妇科附件炎
、

宫旁组织炎
、

盆腔炎
、

子宫

内膜炎等
,

共 488 例
,

总有效率达 98
.
2 % ;治疗慢性

咽炎 38 例
,

痊愈 16 例
,

好转 18 例
,

总有效率 89 %
。

由两面针
、

金樱根
、

鸡血藤等制成的金鸥冲剂
,

不仅

用于急
、

慢性盆腔炎
、

宫颈炎
、

白带增多等妇科病症
,

用以治疗痔疮
、

慢性肠炎
、

慢性肝炎亦有 良效
。

除此

外
,

两面针还可用于表面麻醉
、

局部麻醉
,

用于 口腔

科手术可代替氯乙烷
。

制成 0
.
5 % 溶液可行局部麻

醉
,

用于一般门诊小手术
、

输卵管结扎术
、

扁桃体切

除术
、

阑尾切除术等共 62 例
,

麻醉效果稳定
,

无不 良
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深入研究
,

以便为两面针的临床应用及开发提供理

论依据
,

发挥它更大的社会效益和经济效益
。
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两面针牙痛水
、

两

面针注射液等收载于《全 国医药产品大全》
。

近年
,

上海
、

广西
、

广东等有关部门以两 面针为主药
,

又开

发研制出伤痛配
、

好尔康跌 打配
、

金龙伤湿止痛膏
、

护齿含漱液等制剂
,

应用于骨伤
、

风湿
、

洁齿护齿等
,

都有较好疗效川
。

两面针有小毒
,

有人报告 l 例女性成年患者
,

因

患胆石症
,

肌注两面针注射液 Zm L (相 当于生药 39 )

约 lom in 后
‘,

出现全身皮肤发红发痒
,

轻度烦躁
,

呼

吸稍促
,

伴恶心呕吐
,

血压升高等过敏反应
。

因此临

床应用需加以注意
。

[
8 〕

四[l0j

[11」
[12〕

[ 13〕
5 小结

综上所述
,

两面针含有多种化学成分
,

并具有广

泛的生物学活性
,

药理试验证明
,

两面针的传统观点

与现代研究相符
,

临床应用 中仍 以 止痛作用为主
。

在成分研究中
,

两面针中抗癌
、

镇痛作用的有效成分

已经明确
,

由于其生物碱具有抗癌活性
、

结晶
一

8 对癌

症
、

疼痛有一定 的缓解作用
,

因此
,

两面针这种传统

的中药在癌症治疗方面具有 比较广泛的应用前景和

开发利用价值
。

两面 针分布于我 国广西
、

广东
、

云

南
、

贵州
、

浙江
、

福建
、

台湾
、

湖南
、

四川等省
,

生长于

山野坡地灌木丛 中
,

资源丰富
,

应用广泛
。

其生药
、

成分
、

药理
、

临床等方面的研究
,

已取得 了一定 的进

展
。
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