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摘要：两面针作为中国传统中药，常用于治疗跌打损伤，风湿痹痛，牙痛，胃痛等病症。两面针化学成分主要包

括生物碱、香豆素、木脂素、黄酮等，具有抗炎镇痛、抗菌、抗肿瘤等药理活性。本文通过总结两面针化学成分、药理

作用及质量控制的相关国内外文献，以期为两面针的临床研究和质量评价提供参考。
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两面针（Zanthoxyli Radix）为芸香科植物两面针

Zanthoxylum nitidum（Roxb.）DC 的干燥根，广泛分

布于广西、云南、湖南等地，全年均可采挖[1]。两面针

最早收录于《神农本草经》，距今已有上千年的药用

历史，又被称作蔓椒、入地金牛、猪椒、地椒、入山虎

等。两面针传统药用部位为根部，其性平，味苦、辛，

麻舌，有小毒，归肝、胃经，具有活血行气、祛风活

络、解毒消肿等功效[2]。两面针作为中国传统民族药

之一，疗效显著，被傣族、壮族、瑶族等少数民族广

泛应用。近年来，以两面针为原料的三九胃泰颗粒

及胶囊、金鸡胶囊、正骨水等产品均疗效显著 [3]，得

到广大患者的认可。本文将国内外有关两面针化学

成分的研究进行了整理，对其药理活性及作用机制

进行总结归纳，并对其定性鉴别和含量测定的质量

控制方法进行了概述，以期为两面针的资源开发和

临床应用提供参考。

1 化学成分
两面针的化学成分复杂，种类繁多，主要包含生物

碱类、香豆素类、木脂素类、黄酮类、有机酸等化学

成分；其中生物碱类成分因含量多、活性强被认为

是两面针植物中主要的活性成分。

1.1 生物碱类成分 两面针生物碱类成分，见图

1。主要分为苯骈菲啶类、喹啉类和有机胺类生物

碱，其中苯骈菲啶类生物碱占多数。归纳总结近年

来的文献，已从两面针根和茎中分离得到生物碱类

化合物 83 个，分别为 6-carboxymethyldihydrochel－
erythrine（1）[4]、8-dehydroxyl-buesyenino（2）[5]、6β-
hydroxymenthyldihydrcnitidine（3）[5]、8-（1’-hydrox－
yethyl）-7，8-dihydrochelerythrine（4）[6]、nitidumtone B
（5）[7]、dihydrochelerythrine（6）[11]、bocconoline（7）[8]、6-
hydroxymethyldihydronitidine （8）[8]、angoline （9）[9]、

ethoxychelerythrine（10）[10]、7-去甲-6-甲氧基-5，6-
二氢白屈菜红碱（11）[10]、6-甲氧基-5，6-二氢白屈菜

红碱 （12）[10]、dihydrochelerythrinyl -8 -acetaldehyde
（13）[11]、8-hydroxydihydrochelerythrine（14）[11]、oxyni－
tidine（15）[12]、8-demethyloxychelerythrine（16）[4]、oxy－
chelerythrine （17）[13]、decarine （18）[12]、zanthoxyline
dimethoxy derivative （19）[4]、8 -methoxyisodecarine
（20）[14]、norchelerythrine（21）[13]、zanthoxyline（22）[8]、

rhoifoline B（23）[8]、8-methoxynorchelerythrine（24）[11]、

sanguinarine chloride（25）[15]、8-methoxysanguinarine
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（26）[14]、sanguinarine （27）[16]、chelerythrine chloride
（28）[15]、nitidine chloride（29）[17]、nitidine（30）[8]、9-
demethotynitidine（31）[5]、chelerythrine（32）[8]、avicine
（33）[18]、isoarnottianamide（34）[4]、turraeanthin A（35）
[12]、arnottianamide（36）[19]、integriamide（37）[19]、zantho－
muurolanine（38）[20]、zanthocadinanines A（39）[20]、zan－
thocadinanines B（40）[ 20 ] 、epi - zanthomuurolanine
（41）[20]、epi-zanthocadinanine B（42）[20]、（+）-zan－
thonitidine A（43）[21]、（-）-zanthonitidine A（44）[21]、γ-
fagarine（45）[8]、robustine（46）[8]、skimmianine（47）[12]、

dictamnine（48）[12]、haplopine（49）[12]、nitidumtone A
（50）[7]、oxyavicine （51）[11]、8 -（2' -cyclohexanone）-
7，8-dihydrochelerythrine（52）[6]、rhoifoline A（53）[16]、

oxyterihanine（54）[22]、berberrubine（55）[15]、coptisine
（56）[ 16 ]、pyrazine carboxamide（57）[ 4 ]、benzamide
（58）[4]、thalifoline （59）[4]、4-methoxy-1 -methyl -2 -
quinolone（60）[30]、edulinine（61）[4]、（-）-（S）-edulinine
（62）[ 23 ]、zanthodioline（63）[ 21 ]、zanthobungeanine
（64）[24]、N-methylflindersine（65）[25]、edulitine（66）[23]、

isoplatydesmine（67）[26]、liriodenine（68）[8]、magnoflorine
（69）[27]、zanthonitidine B （70）[26]、methyl 7 -（β -D -
mannopyranosyloxy） -1H - indole -2 -carboxylate
（71）[28]、methyl 7-[（3-O-acetyl-β-D-mannopyrano－
syl）oxy]-1H-indole-2-carboxylate（72）[28]、2-methyl-

1H-indol-7-yl β-D-mannopyranoside（73）[28]、zan－
thoxylumamide A（74）[29]、zanthoxylumamide B（75）[29]、

zanthoxylumamide C（76）[ 29 ]、zanthoxylumamide D
（77）[29]、tride-cane amine（78）[30]、tetradecane amine
（79）[30]、heptadecanoic amine（80）[30]、nonadecane amine
（81）[30]、9，12-octadecadienamide（82）[4]、9-nonadece－
namide（83）[4]。

1.2 苯丙素类成分 木脂素和香豆素是两面针的

主要苯丙素类成分，图 2 见开放科学（资源服务）标

识码（OSID）。木脂素类化合物包括：（+）-sesamin
（84）[25]、xylobuxin（85）[4]、（-）-syringaresinol（86）[30]、

magnolone （87）[23]、episyringaresinol （88）[26]、5，5' -
dimethoxylariciresinol（89）[26]、d-episesami（90）[31]、

horsfieldin（91）[31]。香豆素类化合物包括：scopoletin
（92）[25]、umbelliferone（93）[15]、toddanone（94）[12]、tod－
daculin（95）[22]、marmesin（96）[26]、5，6，7 -trimethoxy－
coumari（97）[31]、5，7-dimethoxycoumarin（98）[32]、5，7，
8-trimethoxycoumarin（99）[32]、isopimpinellin（100）[32]、

phellopterin （101）[ 33 ]、5 -geranyloxy -7 -methoxy－
coumarin（102）[33]、artanin（103）[33]、5-methoxymarmesin
（104）[34]。

1.3 其他类 两面针中还含有少量甾体类、三萜

类、黄酮类、有机酸类、多酚类等其他成分，图 3 见

OSID。包括：β-sitosterol（105）[18]、stigmast-9（11）-

图 1 两面针生物碱类化合物的结构（1-83）
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en -3 -ol （106）[24]、daucosterol （107）[19]、apigenin
（108）[15]、hesperidin（109）[27]、β -amyrin（110）[24]、

syringic acid（111）[31]、（E）-3-（2，3，4-trimethoxyphenyl）
acrylic acid（112）[31]、syringaldehyde（113）[25]、myristic
acid methyl ester （114）[4]、p -hydroxy benzoic acid
methyl ester（115）[4]、p-hydroxycinnamic methyl ester
（116）[4]、Methyl ferulate （117）[4]、Methyl syringate
（118）[4]。

2 药理作用
两面针作为中国民间传统用药，常用于治疗头

痛、关节痛、腰痛等痛症，还可用于治疗跌打损伤、

毒蛇咬伤、烧烫伤等症[2]。现代药理研究表明两面针

在抗炎镇痛、抗菌及抗肿瘤等方面具有显著的药理

活性。

2.1 抗炎镇痛作用 两面针具有显著的抗炎活性。

生物碱作为两面针中主要活性成分，在抗炎方面起

着非常重要的作用。研究发现白屈菜红碱（32）、氯
化两面针碱（29）对脂多糖（LPS）诱导的 RAW264.7
细胞炎症模型具有显著活性，其作用机制与抑制前

列腺素 2（PGD2）的产生有关[35]；氯化两面针碱可抑

制小鼠溃疡性结肠炎（UC）模型组织中 NF-κB 和

COX-2 的表达，其抗炎机制与下调 miR-31 的表达

相关[36]。氯化两面针碱还能有效提高 LPS 诱导的骨

髓细胞中 IL-10 的表达，其抗炎机制与增强 AKT 通

路的表达相关[37]。体外实验研究发现，氯化两面针碱

可显著抑制 IL -1β 刺激的大鼠关节软骨细胞

（RACs）中和 LPS 刺激的 RAW 264.7细胞中炎症介

质（COX2，iNOS）的产生，同时抑制细胞外基质降

解酶的表达，并抑制 MAPK/NF-κB 细胞信号通路的

激活[38]。

两面针镇痛作用一直被国内外研究学者所认

可，其根部多用来治疗关节疼痛、腰痛等。动物实验

研究发现，两面针提取物对弗氏完全佐剂诱导的小

鼠慢性炎症性疼痛模型具有显著的镇痛作用，其作

用机制与抑制 NF-κB 和 ERK 信号通路相关[39]。木

脂素类成分被认为具有良好的镇痛作用，木脂素类

成分结晶-8 是镇痛活性研究的热门化合物之一。研

究发现，结晶-8 可明显减少小鼠扭体反应的次数，

显著抑制福尔马林致痛的疼痛反应，其镇痛作用可

能与脑内单胺类介质有关[40]。有研究通过建立 0.5%
甲醛致痛大鼠模型发现结晶-8 的镇痛作用机制还

与抑制中枢 c-fos 基因的表达相关[41]。采用热板法和

甩尾实验发现生物碱类成分 rhoifoline A（53）具有

显著镇痛作用，其作用机制与激活 NO-cGMP 信号

通路和抑制 L 型 Ca2+通道相关[42]。

2.2 抗菌作用 两面针对多种病菌表现出较强的

抑制作用，具有显著的抗菌活性。研究发现，生物碱

类成分（±）-Zanthonitidine A（43/44）可显著抑制粪

肠球菌及金黄色葡萄球菌的活性，最低抑菌浓度

（MIC）分别为 21.97、21.97、12.54、25.09 μg/mL[21]。6-
acetonyl-dihydrofagaridine与 6-acetonyl-dihydrochel－
erythrine 可显著抑制耐甲氧西林金黄色葡萄球菌

（MRSA）的活性，MIC 值在 32-64 μg/mL 之间，两个

化合物与 ampicillin 联合用药后具有显著的细菌生

物膜破坏能力，对浮游细菌具有较强的清除作用，

能有效抑制伤口感染模型中的皮肤感染[44]。木兰花

碱（69）、血根碱（27）、氯化两面针碱（29）、白屈菜红

碱（32）及 L-芝麻素（87）可通过与尿素酶活性位点

的巯基相互作用，从而显著抑制幽门螺杆菌尿素酶

和洋刀豆脲酶的活性[43]。此外，两面针中香豆素类成

分也具有抗菌活性，如 artanin（104）、isopimpinellin
（101）、phellopterin（102）等成分均对 MRSA 有抑制

作用，MIC 值在 8~64 μg/mL 之间[33]。

2.3 抗肿瘤作用 两面针对肝癌、肾癌、肺癌、胃

癌、鼻咽癌、乳腺癌等多种肿瘤细胞具有一定的抑

制作用，其作用途径多与抑制肿瘤细胞增殖、促进

细胞凋亡等途径相关。氯化两面针碱作为两面针的

主要活性成分，在抗肿瘤方面起着重要的作用。

研究发现，氯化两面针碱可使肝癌移植瘤裸鼠

的瘤组织中 miRNA 和 mRNA 表达发生显著变化，

其发挥抗肿瘤作用的机制与 miRNA 和 mRNA 调控

网络密切相关[45]。体外研究发现，氯化两面针碱呈浓

度依赖性显著抑制肝癌 SMMC-7721 细胞的增殖，

体内研究发现，氯化两面针碱可显著抑制裸鼠体内

肝癌移植肿瘤的生长，其作用机制是通过阻滞细胞

周期和促进细胞凋亡发挥作用[46]。此外，氯化两面针

碱可显著抑制肝癌 Bel-7402 细胞的增殖，并诱导细

胞凋亡，其作用机制与激活 JNK/c-Jun 信号通路相

关[47]；氯化两面针碱作用于肝癌 Bel-7402 细胞 24h
后，细胞中出现了大量自噬小体和自噬溶酶体以及

空泡，且自噬相关蛋白含量增加，表明氯化两面针

碱可激活自噬通路，引起肝癌细胞自噬性死亡[48]。

氯化两面针碱对肾癌 786-O 和 A498 细胞的迁

移和侵袭有显著抑制作用，其作用机制与下调

MMP-2、MMP-9 的表达和显著抑制 AKT 的磷酸化

相关[49]。同时，氯化两面针碱对肾癌 786-O 和 A498
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细胞具有生长抑制和促进凋亡的作用；体内实验发

现，氯化两面针碱可抑制裸鼠肝癌移植肿瘤的生

长，其作用机制与显著降低 ERK 和 Akt 的磷酸化，

上调 P53、Bax 的表达以及下调 Bcl-2 和 PARP 等凋

亡相关蛋白的表达相关[50]。

氯化两面针碱可显著抑制肺癌细胞 A549 和

NCI-H661 的生长、增殖，并促进其凋亡，同时还能

显著抑制其运动和微管形成，其作用机制与激活

AKT/ERK1/2 通路相关[51]。氯化两面针碱可呈剂量依

赖性抑制肺癌细胞 H1688、H446、H196、H209 的活

力，并诱导肺癌细胞凋亡，其作用机制与抑制 PI3K/
Akt 通路表达相关[52]。此外，有实验探究了氯化两面

针碱对 11 种肺癌细胞 （NCI-H1688，NCI-H196，
NCI -H209，NCI -H446，NCI -H226，SK -MES -1，
A549，NCI -H1299，NCI -HCC827，NCI -H1975 和

PC9）的作用，发现其呈剂量依赖性抑制肺癌细胞的

生长，并通过促进肿瘤细胞凋亡与焦亡来诱导肺癌

细胞死亡。在动物水平上，氯化两面针碱可抑制移

植肿瘤的生长，其作用机制是与抑制 PI3K/Akt 通路

诱导肺癌细胞焦亡相关[53]。

2.4 其他作用 两面针还具有抑制血管生成、保护

肾脏等作用。两面针总碱对大鼠急性脑缺血具有明

显的抑制作用[54]。氯化两面针碱可呈剂量依赖性抑

制 VEGF 诱导的内皮细胞增殖、迁移和管状结构形

成，并显著降低 VEGF 诱导的新生血管形成，其机

制与抑制 JAK2/STAT3 信号通路相关[55]。此外，氯化

两面针碱对糖尿病及肾病大鼠的肾脏具有一定的

保护作用，可使血清中的胰岛素含量增加，胰高血

糖素减少[56]。氯化两面针碱还能抑制破骨细胞的分

化和骨吸收，起到防止骨质流失的作用[57]。研究发

现，两面针水提物以及氯化两面针碱均可通过下调

与自噬相关的 4B 半胱氨酸肽酶（ATGC4B）介导的

小鼠自噬来诱导小鼠心肌肥厚[58]。两面针提取物被

报道对胃黏膜具有良好的保护作用[59]。

3 质量控制
近年来，以两面针为原料的三九胃泰、金鸡胶

囊、正骨水等中成药和两面针牙膏、香皂等日化产

品的不断推出，两面针药材的市场需求逐年增加。

目前，野生两面针药材资源已远不能满足市场需

求，因而，两面针次品，劣品，伪品（如两面针茎，飞

龙掌血等）掺杂在两面针药材中的现象时有出现。

市售两面针药材的品质参差不齐，将影响两面针的

临床疗效。因此，建立合理的两面针质量评价体系

具有重要意义。以下对两面针定性分析和含量测定

的质量控制方法进行总结，以期为两面针质量控制

提供参考。

3.1 定性分析 性状鉴别可以快速、直观地对药材

质量进行初步评价。根据两面针药材的性状特征可

以快速对其真、伪、优、劣进行初步鉴别。正品两面

针药材为厚片或圆柱形短段，表面淡棕黄色或淡黄

色，切面较光滑，具有同心性环纹和密集的小孔等

性状特征[1]。张振山等对市售的 18 批两面针药材商

品进行性状鉴别，发现部分批次的药材存在髓部空

洞，以及混有绿色茎皮和茎刺等现象，说明两面针

商品药材中混入了伪品[3]。薄层色谱法（TLC）具有操

作方便、设备简单、重现性好等优点，广泛应用于化

合物鉴别、杂质检测等。2020 版《中国药典》对两面

针薄层鉴别方法以氯化两面针碱和乙氧基白屈菜

红碱作为对照品，操作简单，结果可靠。王鑫等按照

药典方法对市场的两面针药材进行薄层鉴定，结果

显示正品药材与对照品在相同的位置上显示相同

颜色的荧光斑点，而伪、劣品药材与之差异较大，通

过薄层色谱法易于判别其真伪[60]。两面针近缘植物

的药材常与两面针药材难以分辨，采用薄层色谱法

可快速、高效、可靠地对其进行鉴别。近年来，高效

液相色谱法（HPLC）、超高效液相色谱法（UHPLC）
等方法因具有快速、灵敏度高、分离效率高、效果好

等优点，逐渐被广泛应用于两面针药材的定性鉴

别。马庆等采用 UHPLC 建立了两面针根和茎的特

征指纹图谱，从根和茎图谱中鉴定出 18 个共有峰，

并指认出木兰花碱、氯化两面针碱、香叶木苷等 9
个成分，并进一步对根、茎的特征成分进行了分析，

为进一步完善两面针质量评价以及扩大药用部位

提供参考[61]。此外，文庆等建立的非线性化学指纹图

谱，可快速、准确地鉴别两面针根、茎以及伪品，为

两面针质量控制提供新方法[62]。

3.2 含量测定 两面针药材化学成分复杂，仅测定

单一成分的含量不能全面地评价两面针药材的整

体质量。除药典规定的指标成分（氯化两面针碱）与

含量测定方法外，许多研究对两面针中其他活性成

分的含量及测定方法进行了探究。马庆等采用

HPLC 法测定两面针中氯化两面针碱和白屈菜红碱

成分含量，发现 21 批药材中氯化两面针碱和白屈

菜红碱总含量为 0.068%～0.395%，表明两者总含量

不少于 0.150%时，可有效地评价两面针根及茎的质

量[63]。乔丽娅等采用 HPLC 法同时测定两面针中氯
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化两面针碱、木兰花碱、白屈菜红碱、盐酸血根碱、

橙皮苷的含量，运用一测多评法，并以氯化两面针

碱为内标，计算其他成分的相对校正因子来测定含

量，所得到结果与外标法接近，表明该方法可用于

两面针的质量控制[64]。

4 结语与展望
两面针作为中国传统用药，包含多种化学成

分，具有广泛的药理活性，在抗炎镇痛、抗肿瘤、抗

菌等方面发挥着重要的作用，是非常重要的中药资

源。近年来，两面针的抗肿瘤活性成为了国内外的

研究热点，研究表明氯化两面针碱对肝癌、肾癌、肺

癌等多种肿瘤细胞的增殖有显著的抑制作用，具有

较强的抗肿瘤活性。因此，两面针可被认为是一种

非常有前景的抗肿瘤药物，其抗肿瘤方面的潜在能

力有望进一步挖掘。

然而，目前对两面针的研究仍存在一些局限

性。首先，两面针化学成分种类繁多，目前对两面针

的药理研究多集中在两面针提取物和单体氯化两

面针碱上，对其他单体成分的药理活性研究较少，

两面针中其他活性成分以及其作用机制有待深入

探索。其次，氯化两面针碱的药理研究主要聚焦在

抗炎镇痛和抗肿瘤方面，其他药理作用有待挖掘。

此外，关于两面针的毒理相关研究文献相对匮乏，

有待进一步补充。最后，随着中药质量评价方法和

技术平台的不断完善，两面针的质量得到有效控

制，但仍具有进步空间。以单一成分的含量测定来

评价两面针药材整体质量存在局限性；关于两面针

中农药残留、重金属含量的相关研究也甚少。近年

来，随着中药质量标志物（Quality-marker）、中药组

合 Q-marker 概念的提出[65]，逐步实现中药质量的准

确评价，但其在两面针药材质量评价方面尚未见应

用。以传统中医药理论为基础，借助网络药理学、代

谢组学和化学计量学等现代科学手段，筛选中药两

面针功效相关的组合 Q-marker 对两面针的质量评

价具有重要意义。
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Research advancement on chemical components，pharmacological effects and quality control of
Zanthoxyli Radix

WANG Shuangqi，WANG Yuan，LI Jin，HE Jun，MAO Haoping，CHANG Yanxu
（State Key Laboratory of Component鄄based Chinese Medicine，Tianjin University of Traditional Chinese Medicine，

Tianjin 301617，China）
Abstract：As a traditional medicine in China，Zanthoxyli Radix is often used for treating traumatic injury，
rheumatism pain，toothache，stomachache and other diseases. The chemical components of Zanthoxyli Radix mainly
include alkaloids，coumarins，lignans，flavonoids，etc. Zanthoxyli Radix has many pharmacological activities such as
anti鄄inflammatory，anti鄄bacterial and anti鄄tumor effect. In this paper，the chemical components，pharmacological
effects and quality control of the Zanthoxyli Radix were summarized to provide references for the clinical study and
quality evaluation of the Zanthoxyli Radix.
Keywords：Zanthoxyli Radix；nitidine chloride；anti鄄inflammatory；anti鄄tumor
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