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内 　 容 　 简 　 介

本书详尽 、系统地归纳和总结了国内外对天然药物有效成分的研究进展 ，将传统的
天然药物药理作用和临床应用与其有效成分有机地结合起来 ，从而为天然药物的有效
成分与其作用机理的相关性研究提供了思路 ，为天然药物的现代化研究奠定了理论和
方法学基础 。
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前 　 　 言

国家在十一五规划中 ， 明确提出 “支持中医药事业发展 ， 培育现代中药产业” ， 这促进了我国中医药

事业向更高 、 更新 、 更深入的层次发展 。 此外 ， 随着化学药品毒副作用的日益显现 ， 一个 “回归自然” 、

“重视天然药物” 的热潮正在兴起 ， 人们利用有效的天然药物替代一些化学药品 ， 已成为国际医药的普遍

动向和趋势 ， 给中医药走向世界带来契机 ， 为开拓中医药国际贸易提供了良好的机遇 。 近 １０ 年来 ， 国内

外学者围绕天然药物有效成分的研究做了大量有意义的基础工作 ，发表了无数篇有价值的论文 ，为天然药

物的深入研究和发展做出了巨大的贡献 。 作为药学工作者 ， 编者感到有责任将这些科研信息汇集成册 ， 给

广大从事药学工作的同仁们提供较系统的 、 信息量足的 、 有参考价值的 、 易于查阅的参考资料 。

本书详尽 、 系统地归纳和总结了国内外对天然药物有效成分的研究进展 ， 注重有关利用现代科学方法

和先进的技术手段研究其药理作用的文献报道 。 本书将传统的天然药物的药理作用和临床应用与其有效成

分有机的结合起来 ， 从而为天然药物的有效成分与其作用机理的相关性研究提供了思路 ， 为天然药物的现

代化研究奠定了理论和方法学基础 。

华夏英才基金为本书的出版提供了巨大的支持 ， 在此表示诚挚的谢意 。 由于编著者水平有限 ， 书中定

有错漏之处 ， 尚祈广大读者指正 ！

编 　 者
２００６年 ６月于哈尔滨
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Abrine
相 思 子 碱

【CAS】 　 ６７５２５唱２唱４
【异名】 　 N唱甲基色氨酸 ， 相思豆碱
【化学名】 　 L唱T ryptophan
【结构式】 　

【分子式与相对分子质量】 　 C１２ H１４ N２ O２ ； ２１８畅２５

【理化性质】 　 棱柱状结晶 （水） ， 熔点 ２９５ ℃ （分解） ，［α］
２１
D ＋ ４４° 。 ０畅 ２８g 溶于 １０mL０畅５mol／L 盐酸 ，

１g 溶于约 １００mL 甲醇 ， 略微溶于水 ， 不溶于乙醚 ， 溶于稀酸和碱 。 盐酸盐 （C１２ H１４ N２ O２ · HCl） ， 针状
结晶 ， 熔点 ２２２ ℃ ， 溶于水 。 UV λmax （logε） ： ２２０ （４畅 ４６） ， ２８０ （３畅７９） ， ２９０ （３畅７３）［１］ 。

【来源】 　 豆科植物相思子 Abrus p recator ius L畅 种子 。
【药理作用】 　

１畅 抗菌作用
相思子碱可以抑制金黄色葡萄球菌 ， 大肠杆菌 ， 甲 、 乙副伤寒杆菌 。 相思子碱腹腔注射可以抑制小鼠

由葡萄球菌毒素引起的炎症反应［２］ 。

２畅 抗肿瘤作用
相思子碱具有一定抗肿瘤作用 ， 有实验结果表明 ， 相思子碱对小鼠 S１８０ ， EAC ， L６１５有抑制作用 。 可

抑制瘤体的生长 ， 延长荷瘤小鼠的生存时间［２］ 。

３畅 其他作用
相思子碱 １ ∶ ５００ 浓度可以抑制羊血球的溶解 。
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Aconitine
乌 　头 　 碱

【CAS】 　 ３０２唱２７唱２
【化学名】 　 Aconitane唱３ ， ８ ， １３ ， １４ ， １５唱Pentol ， ２０唱ethyl唱１ ， ６ ， １６唱trimethoxy唱４唱（ methoxymeth唱

yl）唱 ， ８唱acetate １４唱benzoate （１α ， ３α ， ６α ， １４α ， １５α ， １６β）
【结构式】 　

【分子式与相对分子质量】 　 C３４ H４７ O１０ N ； ６４５畅７２
·３·



【理化性质】 　 六方片状结晶 ， 熔点 ２０４ ℃ ， ［α］２１D ＋ １７畅 ３° 。 易溶于氯仿 、 苯 、 无水乙醇及乙醚 ， 难溶
于水 ， 微溶于石油醚 。

【来源】 　 毛茛科植物乌头 Acoitum carmichaeli Debx ． 块根 ， 短柄乌头 A ． brachy podum Diels块根 ，
乌头 A畅 chinense Paxt畅 根 。

【药理作用】 　

１畅 抗炎作用
口服 、 皮下注射或肌肉注射乌头碱均能明显降低大鼠肾上腺内的抗坏血酸的含量 ， 其作用不被戊巴比

妥及氯丙嗪阻断 。 低剂量时能抑制大鼠 、 小鼠角叉菜胶致足趾浮肿 ， 也能抑制受精鸡胚的浆尿膜上的肉芽
形成 。 ３０min前预先口服 ０畅１mg／kg乌头碱对角叉菜胶 （１ ％ ， ０畅 １mL） 注射引起的大鼠炎症有预防作用 。
乌头碱对渗出炎症有抑制作用 ， 其作用长达 ５畅５h ， 且同时抑制渗出液中白细胞的渗出［１］ 。

２畅 免疫抑制
乌头碱对免疫器官和体液免疫均呈抑制作用 。 它能对 T 细胞及其亚群产生抑制作用 ， 从而影响 B 细

胞功能 。 其最佳免疫抑制作用期为用药后一周左右 。
采用流式细胞技术测定乌头碱 （ATN） 对正常小鼠和皮质酮所致阳虚型小鼠腹腔巨噬细胞 （M矱） 在

干扰素 （NF唱γ） 诱导下 ， 其表面 Ia抗原表达的改变 。 正常小鼠腹腔注射 ATN１畅５ ， ３畅０ ， ６畅 ０μg／（kg · d）
７d后 ， 其 M矱在 ３００U／L 浓度 NF唱γ的诱导下 Ia抗原表达明显增强 ， 反映 Ia 抗原表达的荧光强度从对照
组的 （９３畅０１ ± １３畅３０） 增强到 （１０８畅９０ ± ８畅 ６３） ， （１１３畅 ０１ ± １２畅８０） 和 （１１３畅５７ ± １０畅 １３） （ p ＜ ０畅０５） 。 说
明 ATN 能够提高正常小鼠和皮质酮免疫抑制阳虚型小鼠 M矱Ia抗原的表达 ， 从而增强 M矱递呈抗原能力 ，
促进免疫应答反应［２］ 。

３畅 对心脏的作用
乌头碱对离体与在体蛙的作用是 ： 最初使心率减慢 （阿托品可阻断之） ， 随即由于高度刺激了心肌 ，

导致心率突然加快 ， 心收缩率加强 ， 很快出现心率紊乱 ， 心收缩率减弱 ， 心脏收缩如桑椹状 ， 最终心跳停
止 。 以 １００mg／L 的乌头碱灌流液作用豚鼠心肌 １５min 后 ， 其异常动作电位开始出现 ， ２５min 达高峰 ， 可
维持 １００min 。 尤其是对心肌细胞动作电位周期 T 值影响显著 ， 给药后 ２５min ， T 值减到加药前周期平均
值的 １／５ 。 １畅 ０mg／L 灌流 ， ５０ ％ 复极化动作电位时限 （APD５０ ） 及总动作电位时限 （APD１００ ） 显著减少 。
当加入 ０畅５g／L 的肌苷液 ３０min后 ， 其 T值 、 APD５０及 APD１００均有明显恢复 。 其治疗量 ， 可使心率减慢 、
脉搏柔软而弱 、 血压微降 （兴奋迷走中枢） ； 中毒量可使犬出现心动过速 ， 室性纤维颤动 、 扑动等心律失
常 。 乌头碱对心脏的作用 ， 部分是由于迷走神经的影响 ， 更主要的是直接对心肌的作用 。

（１） 致颤作用
乌头碱中毒极易产生心室纤维颤动 ，有人认为是有心肌兴奋性增高 、膜去极化及心肌产生高频异位节

律等所致 ，高浓度钙可抑制之 。 也有人认为是在胆碱能影响下 ，冲动波多源性折返的结果 。 家兔的有窦房
结之右心房肌较无窦房结者更易引起心房纤维颤动 。 乌头碱的致颤作用目前作为研究抗心律不齐药物的一
个工具药 。

（２） 强心作用
乌头碱本身无强心作用 ， 对心脏毒性极强 ； 其水解产物乌头原碱 Aconine 的毒性仅为乌头碱的

１／２ ０００ ～ １／４ ０００ 。 有人认为乌头原碱具有强心作用 ， 在离体蛙心可对抗乌头碱引起的心律不齐 ； 仅有微
弱的强心作用 。 结构与活性研究表明 ： C唱１４ 苯酰氧基是乌头碱致心律失常不可缺少的结构 ； 乌头碱结构
改变后可使毒性降低 ， 其毒性强弱与 C唱１４ 苯酰氧基 、 C唱８ 乙酰氧基和羟基的多少与位置以及羟基转变为
乙酰氧基有关［３］ 。

乌头碱是钙调蛋白 （CaM） 的天然拮抗剂 ， 与酚噻嗪 、 局部麻醉剂 、 钙通道阻断剂 、 长春花生物碱以
及粉防己碱和小檗胺等一样 ， 对 CaM 活化的 PDE （环核苷酸磷酸二酯酶） 有抑制作用 。 其 IC５０ 值为

１畅４ × １０ － ４ mol／L ，即其浓度大于 ５ × １０ － ５ mol／L 时能抑制 CaM 活化的 PDE 活性 ， 反之则不影响 。 其对
PDE活性抑制的机制是竞争抑制 。 反应物保温顺序对其拮抗作用有影响 ； 若将它加入预先一起保温后的
CaM唱PDE 体系中 ， 则产生的抑制效果低得多 。 其拮抗作用主要是因为具有阳离子双亲特性 ， 且有复杂立
体构型和七元碳环 ， 有很强的疏水性［４］ 。

·４·



单细胞水平应用乌头碱可诱发豚鼠和大鼠心律失常 ， 用全细胞膜片钳技术记录乌头碱对酶解法分离的
豚鼠和大鼠心肌细胞离子通道的作用 。 １μmol／L 乌头碱使大鼠心肌细胞 APD 延长 、 Ica － １增加 、 It o减少 、
Ik １ 增加 ， 乌头碱的离子靶点有 APD 、 Ica － １ 、 Ik 、 It o和 Ik １ ， 而最佳靶点应为 APD 、 Ica － １ 、 Ik 、 It o ［５］ 。

４畅 对血管及血压的影响
低剂量乌头碱能抑制醋酸所致小鼠血管通透性增强和组胺所致大鼠血管通透性增强 。 ０畅 ０５mg／kg 乌

头碱有一过性降压作用 ， 其作用可因预先注射阿托品或苯海拉明而消除 。

５畅 对中枢神经系统的影响
乌头碱有抑制小鼠自发活动的倾向并使小鼠正常体温下降 １畅５ ～ ２畅５ ℃ （可使发热及正常动物体温降

低） 。 ０畅１ ～ ０畅２mg／kg乌头碱能破坏大鼠电防御性唱动物爬杆条件反射 ， 非条件反射亦受轻度破坏 ， 脑各部
位含氧量均急剧下降 ； 以 ０畅００２μg／kg注入家兔第四脑室 ， 可引起麻醉现象 。 乌头碱能抑制压迫大鼠尾部
引起的疼痛和腹腔注射醋酸引起的小鼠扭体反应 。 皮下注射乌头碱 ０畅０２５mg／kg即有镇痛作用 ， 东莨菪碱
可增强其作用 ； ０畅１mg／kg 的镇痛效果较吗啡 ６mg／kg 的作用还强 ， 但镇痛指数低 。 乌头碱皮下注射及脑
室注射具有剂量依赖性镇痛作用 ， 而脊髓网膜下腔注射 ， 则不产生镇痛作用 。 腹腔注射时 ， 利血平 、 二乙
基二硫代氨基甲酸钠和酚苄明能使乌头碱的镇痛作用明显减弱或消失 ； 酚妥拉明 、 普萘洛尔对其镇痛作用
无明显影响 。 脑室内注射 NE使其镇痛作用加强 ， 酚苄明 、 纳洛酮使其镇痛作用显著减弱 ； 酚苄明脊髓蛛
网膜下腔注射对其镇痛作用无明显影响 。 双侧损毁大鼠蓝斑核 ， 其镇痛作用消失 。 其镇痛作用表现为中枢
性 ， 乌头碱还可抑制呼吸中枢 ， 使呼吸变慢 ， 并能反射性引起唾液分泌亢进 。

６畅 对自主神经系统的影响
乌头碱对大鼠离体回肠的收缩作用能被阿托品阻断 ，故其作用机制可能是副交感神经兴奋的作用 ； 对乙

酰胆碱 、组胺及二氯化钡等引起的回肠收缩无影响 ，而对电刺激副交感神经引起的收缩呈明显抑制作用 。
对神经肌肉传导和颈上神经节的影响 ： 乌头碱 ０畅５mg／kg 静注对间接刺激下的大鼠离体膈肌 、 猫在体

胫前肌和在体颈上神经节均具有先兴奋后抑制的作用 。 当乌头碱对胫前肌和瞬膜产生抑制时 ， 胫前动脉和
舌动脉注射氯化乙酰胆碱 （Ach） 引起的单次收缩与给乌头碱前动脉注射同剂量 Ach 引起的收缩幅度几乎
相等 ， 这可能是抑制运动神经和节前交感神经突触前膜的结果 。 乌头碱对膈肌的抑制作用能被钙离子所拮
抗 ， 但不被氯化筒箭毒碱和水杨酸毒扁豆碱拮抗 ， 反能增强［６］ 。

７畅 局麻
乌头碱能刺激局部皮肤黏膜的感觉神经末梢 ， 先兴奋产生瘙痒与灼热之感 ， 继以麻醉 、 丧失知觉 。 乌

头碱对神经肌肉接头活动和神经干复合电位首先是阻遏兴奋神经末梢的传导 ， 高浓度下也可使神经干完全
丧失兴奋和传导冲动的能力 。

８畅 体内过程
乌头碱微溶于水 ，易从黏膜吸收 ，在消化道及皮肤破损处易于吸收 。大鼠食道吸收乌头碱的能力明显强

于胃 。乌头碱主要由唾液和尿中排出 。其吸收和排泄均较快 ，故发生中毒的时间亦快 ，且无蓄积作用［７］ 。

９畅 毒性
乌头碱小鼠皮下注射 LD５０为 ０畅 ２９５ ～ ０畅３２mg／kg 。 日本学者认为小鼠皮下 、 腹腔 、 静脉注射及灌胃

LD５０为 ０畅２７mg／kg 、 ０畅３８mg／kg 、 ０畅 １２mg／kg 及 ０畅１mg／kg 。 乌头碱口服 ０畅２mg 即可发生中毒反应 ， ３ ～
５mg 可致死亡 。 亦有报道其致死量为 ２畅５mg 。 中毒症状以神经系统和循环系统为主 ， 其次是消化系统症
状 。 尸检可见脑部及全身各器官均有不同程度的出血 。 乌头碱的毒性概括为 ： ① 箭毒样作用 ， 即阻断神
经唱肌肉接头传导 ； ② 乌头碱样作用 ， 表现为心律紊乱 、 血压下降 、 体温降低 、 呼吸抑制 、 肌肉麻痹和中
枢神经功能紊乱等 。 乌头碱可直接毒害心肌细胞 ， 故其心脏毒的致命性最为严重 。 本品中毒极易造成心房
纤颤 。 乌头碱在离体心房所引起的纤维颤动 ， 普鲁卡因 、 抗组胺药 、 奎宁丁 、 心得宁等均能抑制之 。 乌头
碱中毒剂量时迷走神经的强烈兴奋作用及对心室肌的直接作用均可引起扭转室速 ， 用利多卡因 ２００ ～
２５０mg／L 静滴时 ，室速消失 ， 但浓度减低至 １００mg／L 时 ， 室性早搏 、 室速又增多 。

【临床应用】 　

１畅 用于心动过速 ，高血压症
采用小剂量乌头碱治疗心动过速及高血压症效果较好 ， 但易产生中毒反应 ， 较难控制 。 故现已少用 。
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２畅 研究心律不齐的工具药
利用乌头碱的心室纤颤作用制作心律不齐的模型来研究抗心律不齐药物 。
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Actinidine
猕 猴 桃 碱

【CAS】 　 ６２６２４唱４６唱８
【化学名】 　 ５H唱２唱Pyrindine ，６ ， ７唱dihydro唱４ ， ７唱dimethyl唱 ， （S）唱
【结构式】 　

【分子式与相对分子质量】 　 C１０ H１３ N ； １４７畅２１

【理化性质】 　 沸点 １００ ～ １０３ ℃ ／９mmHg ， ［ α］
２２
D － ７畅２° （C ＝ １７畅５４ ，氯仿） 。 苦味酸盐熔点 １４３ ℃ 。

UVλE tOHmax nm（ε） ：２６２（２４００） 。
【来源】 　 猕猴桃科植物木天蓼 A ctinid ia pol ygama （ Sieb ． et Zucc畅 ） Miq畅 枝叶 ， 猕猴桃

A畅 chinensis Planch畅 果实 ， 软枣猕猴桃 A畅 arguta（Sieb畅 et Zucc畅 ）Planch畅 全草 ， 败酱科植物缬草 Valer i唱
ana o f f icinalis L畅 根 、 根茎 。

【药理作用】 　

１畅 对中枢神经系统的作用
猕猴桃碱对猫的行为有特异的作用 ， 如流涎 、 凝视 、 舐物 、 打滚 、 陶醉状态并丧失敌意 、 睡眠等 ， 还

可增强苯巴比妥的镇静及催眠作用 。

２畅 促进唾液分泌
吸入 、 口服或静脉注射猕猴桃碱均可引起犬或猫的唾液分泌 。

３畅 降压
静脉注射猕猴桃碱时可引起麻醉兔血压轻度下降 ，切断颈迷走神经或注射阿托品后 ，此作用即消失 。

４畅 对性腺的影响
对正常未孕大鼠 ，可缩短性周期的休止期 ，延长动情期及动情后期 ，中止给药可很快恢复正常 。 卵巢

或脑下垂体摘除后 ， 本品对性腺的作用即消失 ， 故其作用并非性激素样作用 ， 而是中枢性的 ， 特别是通过
脑下垂体而实现的［１］ 。

５畅 抗肿瘤作用
猕猴桃碱能明显抑制肿瘤细胞生长［２］ 。
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Atractylenolide I
苍术烯内酯甲

【CAS】 　 ７３０６９唱１３唱３
【化学名】 　 Naphtho［２ ， ３唱b］ furan唱２（４H）唱one ， ４a ， ５ ， ６ ， ７ ， ８ ， ８a唱hexahydro唱３ ， ８a唱dimethyl唱５唱

methylene唱 ， （４aS唱t rans）唱
【结构式】 　

【分子式与相对分子质量】 　 C１５ H１８ O２ ； ２３０畅２９

【理化性质】 　 无色针状结晶 （正己烷） ， 熔点 １０９ ～ １１０畅５ ℃ ， ［α］
２０
D ＋ ２２２° （C ＝ ０畅 ０１ ， 甲醇） 。 MS

（m／ z） ： ２３０ （M ＋ ） ； IRλ己烷max （cm － １ ） ： １７５８ （C ＝ O） ， １６４０ （C ＝ C） ， １００５ （C唱O唱C） ， ８８６ （C ＝ CH２ ） ；
NMR （CCl４ ） δ： ０畅９２ （３H ， s ， CH３ ） ， １畅８５ （３H ， s ， CH３ ） ， ４畅５９ 和 ４畅８６ （１H ， 各为 br 、 s 、 C ＝
CH２ ） ， ５畅 ４５ （１H ， s ， C ＝ CH）［１］ 。

【来源】 　 菊科植物东苍术 （关苍术） A tracty lodes j a ponica Kojdz畅 ex Kitam ． 根茎［１］ 。
【药理作用】 　

１畅 抗炎作用
苍术烯内酯甲有抗炎作用 。 口服 ３００mg／kg可抑制醋酸所引起的小鼠血管通透性的增加约 ３３畅 ７ ％ ，

对照组口服氨基比林 １００mg／kg 可抑制 ４７畅 ２ ％ 。 对鸡胚胎肉芽组织的生成 ， ２５μg／片剂量可抑制
１５畅 ４ ％ ， 对照组同等剂量的盐酸黄连素则可抑制 ６９ ％ 。 在角叉菜胶引起的大白鼠足趾肿胀的试验中口
服 ４００mg／kg可使其消肿 ， 对照组保泰松剂量则为１００mg／kg［２］ 。

２畅 抗肿瘤作用
本品对小鼠淋巴肉瘤 L唱５１８７y细胞有抑制作用 ， 其 IC５０为 ８０μg／mL 。 对动物移植性肿瘤 S１８０ 、 Lewis

肺癌有抑制作用 ， 其抑制率分别为 ４８畅７ ％ 、 ３６畅５ ％ ［３］ 。
【临床应用】 　

１畅 癌症
对胃癌 、 肝癌有一定疗效 ， 与化疗药合用治疗 ３７ 例 ， 比单独用化疗药有显著性疗效［３］ 。

２畅 风湿性关节炎
临床对于风湿 、 类风湿性关节炎有中等疗效 。
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Agrimonolide
仙鹤草内脂

【CAS】 　 ２１４９９唱２４唱１
【异名】 　 龙芽草内脂 ， Agrimolide
【化学名】 　 １H唱２唱Benzopyran唱１唱one ， ３ ， ４唱dihydro唱６ ， ８唱dihydroxy唱３唱［２唱（４唱methoxyphenly） ethyl］唱 ，
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（S）唱
【结构式】 　

【分子式与相对分子质量】 　 C１８ H１８ O５ ； ３１４畅３２

【理化性质】 　 无色柱状结晶 ， 熔点 １７３ ～ １７５ ℃ ， ［α］
１８
D ＋ ８畅１° ， 易溶于乙醇 、 乙醚和热苯 ， 难溶于石

油醚 ， UVλMeOHmax nm （lgε） ： ２２４ （４畅２９） ， ２６９ （４畅 １５） ， ３０１ （３畅７８） 。
【来源】 　 蔷薇科植物 （日本） 龙芽草 （仙鹤草） A g rimonia p ilosa Ledeb ． Var ． Japonica（Miq畅 ）Na唱

kai根［１］ 。
【药理作用】 　

１畅 抗肿瘤作用
仙鹤草内酯对人胃癌 、 肝癌细胞有强烈的抑制作用 ， 但对于肺癌细胞无抑制作用 。 对动物移植性肿瘤

小鼠 S１８０ 、 EAC 、 L６１５均有不同程度的抑制作用 。

２畅 抗炎作用
对甲醛 、蛋清 、角叉莱胶所致大鼠炎性反应有强烈的对抗作用 ，对大鼠棉球肉芽肿的生成有抑制作用 。

３畅 其他
能降低离体兔肠的收缩幅度及张力 ，并使肠运动停止于松弛状态 ；也能抑制在体小鼠肠的蠕动［２］ 。
【临床应用】 　 解除平滑肌痉挛［２］ 。
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Agrimophol
仙 鹤 草 酚

【CAS】 　 ６５７９２唱０５唱４
【异名】 　 鹤草酚
【化学名】 　 ２ ， ４唱Cyolohexadien唱１唱one ， ６唱｛［２ ，６唱dihydroxy唱４唱methoxy唱３唱methyl唱５唱（１唱oxobutyl）Phen唱

yl］methyl｝唱３ ， ５唱dihydroxy唱４ ， ６唱dimethyl唱２唱（２唱methyl唱１唱oxo唱butyl）唱
【结构式】 　

【分子式与相对分子质量】 　 C２６ H３４ O８ ； ４７４畅５３
【理化性质】 　 浅黄色斜方棱状结晶 ， 熔点 １３８畅５ ～ １３９畅５ ℃ 。
【来源】 　 蔷薇科植物龙芽草 （仙鹤草） A grimonia p ilosa Ledeb畅 根芽 。
【药理作用】 　

１畅 驱绦虫作用
仙鹤草酚对绦虫和囊虫有驱杀作用 ， 主要作用于头节 ， 对颈节也有作用 。 仙鹤草酚对离体猪囊尾蚴 、
·８·



猪的幼小绦虫 、 羊的草氏绦虫 、 猫的双槽绦虫 、 犬的锯齿绦虫等以及对感染短膜壳绦虫的病鼠实验治疗均
有驱杀的作用 。 对成虫的作用比对幼虫和囊尾蚴更强 。 与双硫二氯酚 （别丁） 比较 ， 其毒性小 ， 作用快 ，
效力更高 。 仙鹤草酚驱绦虫的作用特点在于其能迅速让绦虫吸盘丧失吸着能力 ， 并使虫体急骤挛缩呈痉挛
性麻痹 ， 致使绦虫不能附着于肠壁而被驱出体外 。 实验证明 ： 仙鹤草酚能抑制虫体糖原分解 ， 对虫体的无
氧和有氧代谢产物琥珀酸的生成均有显著的抑制作用 。 而琥珀酸又与虫体收缩能量 ATP 的生成密切有
关 ， 故认为其驱杀绦虫的原理可能是它显著持久地抑制虫体细胞代谢 、 切断维持生命的能量供给所致 。 另
外 ， 实验表明 ， 无论是头颈链 ， 孕卵链或任何一段虫链 ， 凡与该药接触的部位均产生痉挛 、 死亡 ， 未接触
部位照常存活 ， 表明仙鹤草酚并非通过神经系统而是对虫体产生直接毒性作用［１］ 。

２畅 抗血吸虫作用
仙鹤草酚不仅可促进动物体内血吸虫迁移 ， 而且还有杀死成虫的作用 。 但仙鹤草酚单独使用疗效不

高 ， 当与小剂量硝唑咪配伍后 ， 则能明显提高疗效 ， 对病犬的有效率可达 ９８ ％ ～ １００ ％ ［２］ 。
仙鹤草酚可使虫体糖原含量明显下降 ， 但停药后恢复快 ； 虫体 RNA 含量最初反而有所升高 ， 而后迅

速下降 ， DNA 与蛋白质含量均有下降［３］ 。

３畅 抗肿瘤作用
仙鹤草酚对小鼠肝癌细胞具有抑制杀死作用 ， 在 １畅２５mg／mL 时可在 １h内将小鼠肝癌细胞全部杀死 。
仙鹤草酚腹腔给药 ３０mg／kg对 S３７ 、 U１４ 、 S１８０ 、 H２２有明显的实验治疗作用 ， 对肿瘤生长的抑制率分

别为 ４７畅 ０ ％ 、 ３８畅７ ％ 、 ２６畅３ ％ 、 ２３畅５ ％ ， 而且给药组动物在实验过程中没有死亡 。 对上述 ４ 个瘤种除采
用腹腔给药外 （３０mg／kg） 于给药第五天同时每只实验动物瘤体内注射仙鹤草酚 ０畅 ２５mg ， 并将腹腔注射
量降为 ２９畅 ２５mg／kg ， 结果仙鹤草酚对 S１８０的抑制率为 ６７畅７ ％ （ p ＜ ０畅０１） ， 对 S３７的抑制率为 ６８畅１ ％ （ p ＜
０畅０１） 。 可见此种给药方式的疗效比单独腹腔给药疗效显著 。 经解剖观察 ， 给仙鹤草酚组与对照组动物胸
腺和脾脏大小 、 重量差别不明显 （ p ＞ ０畅０５） 。

仙鹤草酚可明显延长患肝癌 、 腹水癌后的生存时间 ， ３０mg／kg 可使肝癌生命延长率为 ４９畅 ４ ％ （ p ＜
０畅０１） 。 另外有报道 ， 仙鹤草酚对人体宫颈癌细胞培养株系 JTC唱２６ 有抑制作用 （体外实验） ， 抑制率为
９０ ％ 以上［４］ 。

４畅 杀精子作用
仙鹤草酚在 ２ × １０ － ４ g／mL 剂量时 ５min 内可全部杀死小白鼠 、 豚鼠 、 家兔的精子 。 在 ３ × １０ － ４ g／mL

时 ５min 内可全部杀死人的稀释精液 ， 而对人的原精液则需较高浓度 ， 在 １ × １０ － ３ g／mL ， ５min 内可全部
杀死人的精子［４］ 。

５畅 抗疟作用
仙鹤草酚的粗品灌胃对鼠疟原虫有抑制作用 ， 半数治疗量 （CD５０ ） 为 ３４g （生药）／kg ； 对猴疟也有明

显的抑制作用 。

６畅 驱蛔虫作用
仙鹤草酚对离体猪蛔虫有持久的兴奋作用 。

７畅 体内过程
大鼠灌胃仙鹤草酚的水混悬液后 ， 吸收很慢 ， 服药后 １２h 在肠胃道中仍存留 ５８畅 ２ ％ 。 但其碱性药液

较易吸收 ， 较水混悬液大 １ 倍 。 吸收后可分布于体内各组织中 ， 以肝中为最高 ， 脑最低 ， 药物可经胆汁排
出 ， 经肾脏排泄较慢 ， 服药后 ４ ～ １２h 内排出量最高 。 大鼠肝切片温孵实验证明 ： 有氧时药物在肝内代谢
显著增强 ， 在小鼠体内仙鹤草酚也能迅速被转化 ， 其半衰期为 ５４min 。

８畅 毒性作用
仙鹤草酚小鼠灌服的 LD５０为 （４３５ ± ８８）mg／kg ； 家兔多次灌服 １２０ ～ １５０mg／kg 后 ， 主要副作用为进

食少 ， 便溏 ， 衰竭而死亡 。 仙鹤草酚剂量每日灌服 １０ ～ １５mg／kg 治疗感染血吸虫的病犬时 ， 副反应为厌
食 、呕吐及水泻等 。 １５mg／kg剂量组中的 １ 犬 ， 在服药后 ４ ～ ５d ， 瞳孔散大 ， 对光反射消失 ； 另 １ 犬给药
１ 次后死亡 。 而猕猴服仙鹤草酚剂量每日自 ２５mg／kg 逐日递增 ， ３ 只猴的服药疗程分别为 ２０ 、 ２２ 、 ２５d ，
也有与犬相似的毒性反应 ， 但未发现视力异常 ， 且对光反应仍存在 。
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仙鹤草对部分犬可致谷丙转氨酶升高 ， 停药 １ 月后复查已恢复正常 。 对肾功能无影响 ， 部分犬及猴给
上述剂量出现心率减慢及 T 波倒置 。

【临床应用】 　

１畅 治疗绦虫病
仙鹤草酚治疗本病 ２７５ 例 （猪肉绦虫病 ２３６ 例 ， 牛肉绦虫病 ３７ 例 ， 短小膜壳绦虫病 ２ 例） ，总治愈率

为 ９４畅５ ％ ， 复发率为 ５畅 ５ ％ 。

２畅 不良反应
部分患者有恶心和呕吐 。
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Alizarin
茜 　 　 素

【CAS】 　 ７２唱４８唱０
【化学名】 　 ９ ， １０唱Anthracenedione ， １ ， ２唱dihydroxy
【结构式】 　

【分子式与相对分子质量】 　 C１４ H８ O４ ； ２４０畅２０
【理化性质】 　 斜方橙色针状结晶 （升华或无水醇） 。 熔点 ２９０ ℃ ， 沸点 ４３０ ℃ ， 升华温度 １１０ ℃ 。
【来源】 　 茜草科植物茜草 Rubia cor di f olia L畅 根及羊角藤 Morinda umbel lata L畅 根及茎 。
【药理作用】 　

１畅 降低血压
茜素与其他醌类化合物相似 ， 大剂量能降低动物血压而不影响心脏 ， 有利尿及兴奋离体肠管 （张力则

略有降低） 的作用 。

２畅 抑菌作用
对金黄色葡萄球菌的生长有抑制作用 。 对胆道没有灭菌作用 。

３畅 其他作用
茜素对蚯蚓 、 蜗牛 、 囊尾蚴 、 羊的大肠寄生虫皆有毒性作用 。但对鼠 、 兔 、 人等毒性很小 。茜素能抑

制大鼠皮肤结缔组织的通透性 。 与芦丁相似 ， 可能有抗炎作用 。 在小鼠离体小肠试验中 ， 茜素无明显解痉
挛作用 。 茜素还可用来测定肾功能 ， 研究骨骼生长 ， 检定与分离细菌及作免疫学研究 （抗体吸附剂） 。 此
外 ， 还有肿瘤和免疫抑制作用及除虫作用［１］ 。

【临床应用】 　

１畅 出血性疾患
４１ 例拔牙后急性渗血者 ， 用茜草浸膏粉 （主要含茜素） 撒布创面 ， １ ～ ２min 后渗血停止 。 １０ 余例月

经淋漓不止者 ， 每日用茜草 ９０g煎汤 ， 调入黄酒 、 红糖连服 ２ 天也获止血效果 。

２畅 慢性支气管炎
茜草和橙皮制成煎剂或片剂 ， 对慢性支气管炎有较好疗效 。
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３畅 不良反应
服用茜草后 ， 所含的色素可使尿变为淡红色 。 此外 ， 人体试验还观察到服用茜草根煎剂后有较持久的

恶心和血压轻度升高的反应 。
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Aloe唱emodim
芦荟大黄素

【CAS】 　 ４８１唱７２唱１
【异名】 　 芦荟泻素 ， Rhabarberone
【化学名】 　 ９ ， １０唱Anthracenedione ， １ ， ８唱dihydroxy唱３唱３（hydroxymethyl）
【结构式】 　

【分子式与相对分子质量】 　 C１５ H１０ O５ ； ２７０畅２３
【理化性质】 　 橙色针状晶体 （甲苯） ，熔点 ２２３ ～ ２２４ ℃ 。 易溶于热乙醇 。 在乙醚及苯中呈黄色 ， 氨水

及硫酸中呈绯红色 。
【来源】 　 蓼科植物掌叶大黄 Rheum palmatum L畅 根茎 ， 药用大黄 R畅 o f f icinale Baiu畅 根茎 ， 巴天酸

模 Rumen patientia L畅 根 ， 齿果酸模 R畅 dentatus L畅 叶 ， 豆科植物山扁豆 Cassia minmesoides L畅 根 ， 决明
C畅 tora L 种子 ， 望江南 C畅 occidentalis L畅 种子 ， 鼠李科植物鼠李 Rhamnns darurica Pall畅 果实 。

【药理作用】 　

１畅 抗衰老作用
近年来 ， 超氧负离子自由基致病学说已得到广泛证明 ， 它可以使脂质过氧化 ， 损伤细胞膜 ， 使 DNA

断裂 、 细胞基因突变 ， 引起细胞结构与功能破坏 ， 产生组织损害和器官退行性病变 ， 引起炎症 、癌症 、 老
年病和衰老的发生 。 芦荟大黄素能通过抑制超氧阴离子自由基而起到抗氧化和抗衰老作用［１］ 。

２畅 利尿作用
芦荟大黄素有利尿作用 ， 对兔肾髓质 Na ＋ 唱K ＋ 唱ATP 酶有较强的竞争性抑制作用［２］ 。

３畅 对急性胰腺炎的作用
芦荟大黄素对与急性胰腺炎发病直接有关的 ５ 种胰酶 （胰蛋白酶 、 胰弹性蛋白酶 、 胰糜蛋白酶 、 胰激

肽释放酶 、 胰脂肪酶） 具有明显的抑制作用［３］ 。

４畅 对消化酶的作用
芦荟大黄素对胰激肽释放酶和胰弹性蛋白酶有较强的抑制作用 ， IC５０分别为 ３８畅５μg／mL和 ６７畅０μg／mL 。

５畅 对小鼠肝微粒体细胞色素 P４５０的作用
小鼠连续 ７ 天服用芦荟大黄素 ４４mg／kg 后 ， 使肝微粒体细胞色素 P４５０ 含量比对照组下降 ６６畅３ ％ ，

使戊巴比妥钠诱导的小鼠睡眠时间比对照组延长 ６４畅３ ％ 。 芦荟大黄素结合于氧化态的差示光谱均匀 II 型
光谱 ， 表明芦荟大黄素是一类细胞色素 P４５０ 抑制剂 ， 可能减缓 NADPH 对细胞色素 P４５０ 的还原作用 ，
影响肝脏药物氧化代谢功能［４］ 。

６畅 保肝作用
芦荟大黄素有抗肝类病毒的作用［５］ 。
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７畅 抗肿瘤作用
芦荟大黄素对移植小鼠肉瘤 S１８０ 及艾氏腹水癌均有抑制其生长作用 ， 生命延长率分别为 １３６ ％ 、

１４８ ％ ， 腹水量和癌细胞数也相应减小 ， 能明显抑制 P３８８癌细胞 DNA 、 RNA 和蛋白质的生物合成 ， 呈剂
量依赖性 。 抑制 ［３ H］唱TdR 、 ［３ H］唱Urd 、 ［３ H］唱Leu 渗入肿瘤细的 IC５０分别为 ７９μg／mL 、 ８０μg／mL 、
８８μg／mL［６］ 。

８畅 抗菌作用
芦荟大黄素对葡萄球菌 、链球菌及白喉 、枯草 、炭疽 、副伤寒和痢疾等杆菌均有抑制作用 ， 其中对葡萄

球菌和链球菌最为敏感 ，抑制的有效浓度为 １５ ～ ２５μg／mL 。 对金黄色葡萄球菌 ２０９P 、 大肠杆菌 、福氏痢疾
杆菌在体外的最低抑菌浓度分别为 ７５ ～ ６００mg／L 。对临床分离的 １１９株金黄色葡萄球菌最低抑菌浓度为 １０ ～
８０mg／L 。诱导实验显示可产生耐药性［７］ 。 芦荟大黄素对临床常见的 １００ 株厌氧菌有很强的抑制作用 ，
８μg／mL能使７６ ％ ～ ９１ ％的厌氧菌生长被抑制 ，其中对最常见的脆弱类杆菌能抑制 ９０ ％ ～ １００ ％ 菌株的生长 。
与常见的抗厌氧菌药物比较 ，芦荟大黄素对厌氧菌的最低抑菌浓度 （MIC） 虽然略高于甲硝唑 ，但与其他抗
厌氧菌药物比较 ，如头孢噻吩药 ，其 MIC大致相近或优于它们［８］ 。芦荟大黄素的抗菌作用为抑菌而非杀菌 。
对培养基中的金黄色葡萄球菌的呼吸 、核酸及蛋白质的合成具有明显的抑制作用 。 芦荟大黄素是线粒体呼吸
链电子传递的抑制剂 ，对 NADH脱氢酶有不同程度的抑制作用 ，对琥珀酸脱氢酶有轻微的抑制作用 ， 对辅
酶 Q唱细胞色素 C还原酶及细胞色素 C氧化酶也具有微弱抑制作用 。其对 NADH脱氢酶活性也有明显抑制作
用 ，以阻断线粒体呼吸链电子传递 ，影响细胞生命活动所需能源 ，达到抗菌的目的 。

芦荟大黄素能抑制幽门螺杆菌的生长 ， 浓度愈高抑制程度愈大 。 浓度达 ９２５μmol／L 时抑制率约为
９０ ％ ，对幽门螺杆菌的 N唱乙酰转移酶 （NAT） 动力学常数 ， 在体外试验中使 AF 乙酰化的 Km 和 Vmax值
降低了 ２４ ％ 和 ２９ ％ ， 对 PABA 乙酰化的 Km 和 Vmax相应降低了 ５４ ％ 和 １４ ％ 。 在体内试验中 ， AF 的 Km
和 Vmax 、 降低了 ４０ ％ 和 ３５ ％ ， PABA 的 Km 和 Vmax降低 ３８ ％ 和 ５６ ％ 。 从这些数据可以认为芦荟大黄素是
一种幽门螺杆菌生长和其 NAT 的非竞争性抑制剂 。 这一发现对了解致癌性芳胺为什么能降低它们的致癌
作用极为重要 ， 因为某些文献报道 NAT 活性增强使肌体对芳胺的致癌作用产生敏感 ， 而 NAT 活性减弱
时又和某些疾病有关［９］ 。

芦荟大黄素对肺炎链球菌侵袭人肺 Ⅱ 型上皮细胞 A５４９ F唱actin 细胞骨架的重排有抑制作用 。 采用 F唱ac唱
tin特异性荧光染料观察肺炎链球菌作用 A５４９细胞前后的 F唱actin 细胞骨架重排情况并用芦荟大黄素预处理
A５４９细胞 ， 观察其与 F唱actin细胞骨架重排关系 。 结果 ： 用芦荟大黄素预处理后肺炎链球菌侵袭数为（２２ ±
４）CFU／孔 ， 而没有用芦荟大黄素预处理的上皮细胞 A５４９ ， 肺炎链球菌侵袭数为 （１３８ ± ２１）CFU／孔 ， 经
两样本均数 t检验 ， 有显著差异 （ p ＜ ０畅 ０１）［１０］ 。

９畅 免疫抑制作用
芦荟大黄素 ７０mg／（ kg · ７d） 对正常小鼠免疫系统有不同程度的抑制作用 。 芦荟大黄素

ip ２０mg／（kg · ７d） 后 ， 能使免疫器官的重量下降 ， 减少抗体的产生 ， 抑制碳粒廓清功能和腹腔巨噬细胞
的功能 ， 降低白细胞数 ， 抑制 ２ ， ４唱二硝基氯苯 （DNCB） 所致的迟发型超敏反应 。 浓度为 １００μg／mL 时
对体外 ［３ H］唱TdR 、 ［３ H］唱Urd渗入淋巴细胞也有明显抑制作用［１１］ 。

１０畅 对皮肤黑色素细胞内 NOS的调控作用
芦荟大黄素对黑色素细胞一氧化氮合酶 （NOS） 的表达具有调节作用 ， 将 ２１ 只雄性豚鼠随机分成对

照组及 ５ 个实验组 ， 用芦荟大黄素 ５ 种浓度对局部皮肤皮下注射处理 ， ４８h 后取材 ， 免疫组织化学方法
（SABC） 法显示 NOS 的表达 ， 用光学显微镜和图像分析仪对结果进行统计分析 。 结果 ： 芦荟大黄素作用
下 ，表皮黑色素细胞 NOS 表达明显减少 ， 光密度明显下降 （ p ＜ ０畅 ０５） ； 不同浓度药物作用之间无显著差
异 （ p ＞ ０畅０５） ， 加注侧与未加注侧之间无显著差异［１２］ 。

１１畅 泻下作用
浸液经口给予犬 、 猫 ， 均有促进大肠蠕动 ， 产生泻下作用 ， 局部能缩短凝血时间 。

１２畅 体内过程
人或动物口服易吸收 ， 在体内以肝 、 肾 、 胆囊为多 。 在体内可与葡萄糖醛酸结合 ， 可从尿液 ， 粪便等
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途径排出 。
【临床运用】 　 本品主要用作泻药 。
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γ唱Aminobutyric acid
γ唱氨基丁酸

【异名】 　 哌啶酸 ， Piperidic acid ， GABA ， Gamerex ， Gammalon
【结构式】 　 H２ N（CH２ ）３ COOH
【分子式与相对分子质量】 　 C４ H９ NO２ ； １０３畅１２
【理化性质】 　 小叶状结晶 （甲醇唱乙醚） ， 针状结晶 （水唱乙醇） ， 熔点 ２０２ ℃ （分解） 。 易溶于水 ， 不溶

或难溶于其他溶剂 。
【来源】 　 玄参科植物地黄 Rehmannia glutinasa（Gaertn畅）Libosch畅 根茎 ，葫芦科植物栝楼 T richosan唱

thes kir ilow ii Maxim ． 根 ， 禾本科植物甘蔗 Saccharum sinensis Rxob畅 茎秆 ， 蔷薇科植物李 Prunus salic唱
ina Linl畅 果实 。

【药理作用】 　

１畅 抗衰老作用
γ唱氨基丁酸有增加葡萄糖磷酯化酶的活性 、 恢复脑细胞功能等作用 。 γ唱氨基丁酸对哇巴因引起的大鼠

惊厥有对抗作用 ， 其 FD５０为 １畅９ × １０ － １ mol／L 。 γ唱氧基丁酸是一种抑制精氨酸酶的竞争性抑制剂 ， 其 Ki 值
为 ４畅 ７ × １０ － ３ mol／L 。 能对抗声音引起的惊厥 。 此外 ， 还有氨基酸递质 、 利尿 、 安眠和抗肾上腺素等生理
活性 。

２畅 降压作用
γ唱氨基丁酸对哺乳动物和人有短暂的降血压作用 。 给麻醉兔第四脑室内注射 ２００μg γ唱氨基丁酸 （GA唱

BA） 可使血压降低 ， 此作用能被荷包牡丹碱 （BIC） 或印防己毒素 （PIC） 预处理所拮抗 ， 切断双侧颈迷
走神经后上述血压改变仍然出现 ， 说明激活中枢 GABA 受体能使血压降低 ， 提示内源性 GABA 是参与血
压调节的一种抑制性递质 。 大鼠连续制动应激 ６h 可显著减弱 GABA 的降压和心动过缓反应 ， ２００μg γ唱氨
基丁酸的反应由未应激组的 （ － ５畅 ５ ± ０畅 ７）kPa和 （２５６ ± ０畅７１） × １０ － ６ bpm 分别降至 （ － ２畅３ ± ０畅９）kPa和
（ － ２７ ± １畅６） × １０ － ６ bpm 。 该应激效应不被 ip 氢化可的松模拟 ，亦不被预先肾上腺切除或 ip安定取消 ， 但
可被 ip 异烟肼显著减弱 。提示持续制动应激可通过受体向下调节机制使脑内 γ唱氨基丁酸受体脱敏［１］ 。
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３畅 抗心律失常作用
γ唱氨基丁酸 １０mg／kg iv延长乌头碱诱发的麻醉大鼠室性早搏 （VP） 和室性心动过速 （VT） 的出现 ，

并降低心室纤颤 （VF） 发生率 。 切断双侧颈可降低心室纤颤 （VF） 发生率 。 切断双侧颈部迷走神经 、 六
羟季胺阻断神经节 、 横截 C１唱C２ 颈椎或破坏全部中枢神经 ， 均未明显影响 γ唱氨基丁酸的作用 。 γ唱氨基丁酸
亦可提高乌头碱诱发大鼠 Labgebdirff 心脏产生 VT 、 VF 、 心跳停止的阈剂量 。 说明 γ唱氨基丁酸主要通过
对心脏的直接作用抗乌头碱性心律失常 ， 与神经节无关［１］ 。

γ唱氨基丁酸侧脑室注射 （icV） 和中脑内缘区注射 （icm） 呈剂量依赖性抑制电刺激兔丘脑下部诱发的
心律失常 。 ic地西泮和 γ唱氨基丁酸作用相加［１］ 。

４畅 对胃的影响
预先肌注 γ唱氨基丁酸 １００mg／kg 共 ５ 次 ， 对消炎痛诱发大鼠胃溃疡 、 束缚水浸应激胃溃疡 、 结扎幽门

胃溃疡的溃疡数抑制率分别为 ５０ ％ 、 ６９ ％ 、 ５５ ％ 。 大鼠胃浆膜下注射醋酸产生溃疡后肌注 γ唱氨基丁酸
１００mg／kg ， bid共 ９d ， 可使胃溃疡的面积由 ０畅３mm 缩小到 ０畅 １５mm （ p ＜ ０畅０５） ， 胃溃疡的容积由 １８μL
减少到 ９μL （ p ＜ ０畅０５） 。 肌注 γ唱氨基丁酸对结扎幽门性胃溃疡大鼠的胃液分泌量 、 胃酸及胃蛋白酶分泌
量与对照组比均无明显差异 。 肌注 γ唱氨基丁酸对结扎幽门胃溃疡及醋酸胃溃疡大鼠胃壁黏液糖蛋白量均
比对照组增多 ， 前者由 ０畅１３／g 胃组织增加到 ０畅 ２１／g 胃组织 （ p ＜ ０畅０５） ， 后者由 ０畅０５／g 胃组织增至
０畅１１／g 胃组织 （ p ＜ ０畅０１） 。 肌注 γ唱氨基丁酸使 ［３ H］ TdR 掺入醋酸性胃溃疡胃组织 DNA 的量增多 ， 掺
入率对照组为 ８３７／１００mg 胃组织 ， 药后增至 １ ８９９／１００mg 胃组织 （ p ＜ ０畅０１） ， γ唱氨基丁酸有对抗大鼠实
验性胃溃疡作用 ， 其作用除提高胃组织内部 ATP 、 DNA 量和促进胃组织蛋白合成外 ， 可能与增加胃壁黏
液糖蛋白量 ， 从而增强胃黏膜屏障机能有关［２］ 。

５畅 治疗癫 病
研究认为癫 病的发作和中枢神经递质有密切联系 。 GABA 是脑内重要的抑制性递质 ，对中枢神经表

现了普遍而强烈的抑制作用 。 许多能升高脑内 GABA 水平的化合物都能显示一定的抗惊厥活性 。 给狗脑
局部注射 GABA 可提高抗惊厥阀值 。 癫 病是中枢神经系统的常见疾病 ， 发病率 ０畅５ ％ ～ １畅 ５ ％ ， 是大脑
功能失调引起的临床综合征 。 其发病机制主要表现为大脑神经元的活动形式 ，由单个的动作电位转变为成
簇的发作性动作电位持续发放 ，导致暂时性脑功能失调 。 关于癫 病生化及脑代谢方面的改变 ，目前已做
了大量研究 ，癫 病患者脑脊液中 GABA 水平较正常人明显降低 ，且其程度与发作类型有关 。 GABA 是治
疗顽固性癫 病的特效生化药物 ，法国正在人工合成 γ唱氨基酸样化合物 。 应用 GABA 等治疗 ７９ 例癫 病

例 ， 发现 GABA 对癫 病人具有不同程度的疗效 ， 尤其对儿童 、 青少年患者及轻症患者疗效明显 ；对重
症与难治性病痛患者 ，应用 GABA 可减轻症状 ，同时可减少抗癫 药物之用量 ，达到减轻抗癫 药物副作

用之目的［２］ 。

６畅 增强动物的采食能力
研究认为采食作为一个复杂的行为活动 ，主要受中枢神经系统的控制 。 体液因素 、 代谢的变化 、 肠胃

道功能及其他因素可通过影响中枢神经而参与调节 ；GABA 则可通过抑制饱中枢 （下丘脑腹内侧核） 的活
动引起动物的采食 。

７畅 γ唱氨基丁酸对脑缺氧和缺血中的保护作用
研究观察 GABA 对急性缺氧后大鼠海马脑片诱发电位的影响 ，发现 GABA 可明显延迟 PV （突触前

排放 ，presynapticvolley） 的消失 ，但对 PS （诱发群峰电位 ， population spike） 却无影响 ；给予 GABAA 受
体拮抗剂荷包牡丹碱以及氯离子通道阻抗剂 NPPB可阻断 GABA 的保护作用 。 因此 GABA 可提高海马脑
片耐缺氧能力 ，其机制可能与 GABA 通过 GABAA 受体提高氯离子内流有关 。 GABA 受体在脑缺血中具
有神经保护作用和神经毒作用的双重作用 。 研究报道 GABA 受体在脑缺血中作用机制复杂 ，由不同亚单
元组成的不同受体亚型 ，在缺血前和缺血时发挥的作用存在差异［２］ 。

８畅 γ唱氨基丁酸对呼吸系统的作用
研究发现 ，GAGA 存在于许多动物肺内 ， GABAB 受体是影响呼吸系统功能的重要受体之一 ， GABA

及 GABAB受体激动剂可抑制神经诱导的胆碱能和速激肽介导的气道平滑肌收缩 、 微血管渗漏及过敏反
应 ，具有较强的镇咳作用 ，这些反应可见于哮喘等许多呼吸系统疾病中 ，且 GABAB 受体激动剂对呼吸功
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能具有一定的调节作用 。 因此 GABA 及选择性的 GABAB 受体激动剂对治疗哮喘等呼吸系统疾病具有广
泛的价值 。

９畅 γ唱氨基丁酸对血糖和胰岛素的影响
对 Wistar大鼠侧脑室注射不同剂量 GABA 后 ， 血糖较对照组明显升高 ， 同时胰岛素含量明显降低 ，

这些变化与注射 GABA 的含量呈量效关系 。 注射 GABA 谷氨酸脱羧酶抑制剂 ３唱MP 后 ，血糖较对照组下
降 ，初步证明 GABA 对糖代谢及糖尿病患者血糖变化存在重要影响 。

１０畅 γ唱氨基丁酸对生殖生理的作用
γ唱氨基丁酸通过下丘脑唱垂体唱性腺轴系影响垂体和性腺生理机能 ，从而参与激素的分泌调节 。 研究发

现 GABA 对卵巢颗粒细胞孕酮的分泌调节随动情期不同而呈现抑制和促进作用 。 GABA 也可通过多巴胺
抑制系统抑制垂体激素 LH 和 PRL 的分泌 。 GABA 与孕酮协同作用 ， 能明显促进精子的获能 ， 提高精子
的体外能力 。

１１畅 其他功能
γ唱氨基丁酸具有防止动脉硬化 ， 调节心律失常的作用 ， 并且可防止皮肤老化 。 γ唱氨基丁酸系统在精神

分裂症发病中起重要作用 ， 且有较多的临床研究表明 GABA 药物可用于治疗精神分裂症 。

１２畅 不良反应
γ唱氨基丁酸较难通过血脑屏障 ， 用量过少不易发生作用 ， 大剂量或注射过速时可出现血压降低 、 呼吸

抑制 、 肌无力等 。 故必须稀释后缓慢注射 ， 滴注射过程若有胸闷 、 气短 、 头昏 、 恶心等反应 ， 应立即
停药 。
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【CAS】 　 ２９８８３唱１５唱６
【异名】 　 苦杏仁苷 ， Mandelonitrile唱β唱gentiobioside ，Amygdaloside ， Laetrile ， VB唱１７
【化学名】 　 Benxeneacatonitrile ， ［α唱（６唱０唱β唱１）唱glucopyranosy１唱β唱D唱gluco唱pyranosyl］oxy唱 ， （R）唱
【结构式】 　

【分子式及相对分子质量】 　 C２０ H２７ NO１１ ； ４５７畅４２

【理化性质】 　 三水合物为斜方柱状结晶 （水） ，熔点 ２００ ℃ ； 无水物熔点约 ２２０ ℃ ， ［α］
２０
D － ４２° 。 １g 溶

于 １２mL 水 、 ９００mL 乙醇及 １１mL 沸乙醇 ， 易溶于沸水 ， 几乎不溶于乙醚 。
【来源】 　 蔷薇科植物桃 Prumus persica （L畅 ） Batsch畅 种子 ， 巴旦杏 P畅 amygdalus Batsch畅 种子 ， 杏

P畅 arneniaca L畅 种子 ， 李 P畅 salicina Linn畅 种子 ， 天山花楸 Sorbus tianschanica Rupr ．树枝 ， Eriobotr ya
j aponica （Thunb畅） Lindl畅 种子 ， Cydomia oblonga Mill畅 果实 。

【药理作用】 　

１畅 抗肿瘤作用
扁桃苷 、 氢氰酸 、 苯甲醛体外实验证明均有微弱的抗癌作用 。若氢氰酸加苯甲醛 ， 扁桃苷加 β唱葡萄糖
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苷酶能明显提高抗癌效力 。 大鼠接种 W唱２５６ 癌肉瘤 ５d后 ， 用扁桃苷等进行治疗 。 结果 ， 对照组平均生存
期为 ２３d ， 扁桃苷组为 ３３d ， 扁桃苷加 β唱葡萄糖苷酶组为 ４１d 。 幼年大鼠长期吸入氢氰酸蒸气 ， 能使体重
增长停止 ， 并能延续移植性大鼠 Jensen 肉瘤的生长 ， 且使肿瘤退化 ， 但其有效量接近于致死量 。 给小鼠
自由摄食苦杏仁 ， 可抑制艾氏腹水癌生长 ， 并使生存期延长 。 癌细胞无氧酵解占优势 ， 最终产物为乳酸 ，
偏酸性环境有利于提高 β唱葡萄糖苷酶的活性 ， 促使扁桃苷在癌细胞中水解出较多的氢氰酸和苯甲醛 ， 而发
挥更大的抗癌作用 。 此外 ， 癌细胞内硫氰化酶 （Rhodanase） 较正常细胞少 ， 因此对氢氰酸的解毒能力
弱 。 故扁桃苷对肿瘤有一定的选择性作用 。

２畅 镇咳平喘作用
小量服用杏仁 ， 其所含扁桃苷在体内慢慢分解 ， 逐渐产生微量氢氰酸 ， 能轻度抑制呼吸中枢 ， 而起镇

咳 、 平喘作用 。

３畅 对消化系统的作用
扁桃苷被酶水解产生的甲苯在体外 ， 以及在健康者或溃疡病者体内 ， 均能抑制胃蛋白酶的消化功能 。

４畅 对应激状态下小鼠腹腔巨噬细胞吞噬功能的影响
无论在安静 、 饥饿 ， 还是在冷冻状态下 ， 扁桃苷均能显著增强小鼠腹腔巨噬细胞的吞噬功能 ， 与同剂

量的蒸馏水对照相比 ， 吞噬百分率和吞噬指数经 t检验 ， p均小于 ０畅０１ 。

５畅 对肝组织胶原酶的影响
桃仁扁桃苷通过增强肝组织胶原酶活性和抑制 ESC的活化 ， 并使已活化的 ESC 转变为静止状态 ， 从

而有效地减少 ECM 合成 、 促进其降解 ， 加速肝内 Ⅰ 、 Ⅲ 和 Ⅳ 型胶原 、 纤维连接素 （FN） 、 LN 的降解 ，
显著减少 HF 的肝内纤维间隔 ， 防止 HF 时功能性基底膜的破坏 ， 干扰连续基底膜的形成 ， 抑制并逆转肝
窦毛细血管化 。 体外实验发现 ， 桃仁扁桃苷还可抑制活化的 ESC增殖 、 减少其合成和分泌胶原［１］ 。

６畅 其他作用
最小致死量的氢氰酸静脉注射能短暂而强烈地兴奋呼吸中枢 。直接涂于正常皮肤 ， 有局部麻醉 （如止

痒等） 作用 。

７畅 体内过程
给家兔快速静脉注射扁桃苷 ５００mg／kg后 ， 用 ２ ， ４唱二硝基苯肼法测定血药浓度和尿药物浓度 ， 绘制

出浓度唱时间曲线 ， 结果得出生物半衰期 α１／２ （分布相） ３畅４min ； β１／２ （消除相） ４畅 ９５min ； 在 ４８h 内家
兔尿中排泄量为注入剂量的 ７１畅４ ％ 。 在剂量相同的条件下 ， 非胃肠道给药 （静注） 较胃肠道给药安全
得多 。

８畅 毒性作用
扁桃苷的 LD５０ （g／kg） ： 小鼠静注为 ２５ ； 大鼠静注为 ２５ ， 腹腔注射为 ８ 。 LD８０ （g／kg） ： 大鼠口服为

０畅６ 。最大耐受量 （g／kg） ：小鼠 、兔 、犬静注和肌注均为 ３ ；口服均在 ０畅０７５ 。人静注 ５g （约 ０畅０７ g／kg） 可
致死 。扁桃苷口服易在胃肠道分解出氢氰酸 ，故毒性比静注大 ４０倍左右 。

【临床作用】 　

１畅 用于治疗癌症
扁桃苷可用于何杰金氏病 、 支气管癌 、 梭状细胞肉瘤 、 精母细胞瘤 、 慢性髓性白血病 、 胸膜癌 、 恶性

淋巴瘤 、 多发性直肠癌 、 乳癌并发骨转移等的治疗 。 第 １ 天服扁桃苷 ０畅５ ～ １g ， 以后每天 ０畅１g ， 连服
１０d 。 可口服扁桃苷 ， 并静注硫代硫酸钠解毒 。 既取其治疗作用 ，又预防其毒性 。

扁桃苷对癌性腹水有一定程度的控制和缓解作用 。 对 ５ 例癌症晚期癌性腹水患者进行治疗 ： ① 口服扁
桃苷每日 １ ～ ３ 次 ， 每次 ０畅２ ～ ０畅６８g ； ② 口服再加放入葡萄糖水中静脉滴注 ， 每日 １ 次 ， 每次 ３ ～ ６g 。 结
果 ： 全部消退者 １ 例 ， 部分消退者 ２ 例 ， 控制者 ２ 例 。

２畅 用于再生障碍性贫血
氯霉素引起的再生障碍性贫血 ２ 例 ， 在治疗过程中加服杏仁 ，能明显提高疗效 。 推测因杏仁所含的扁

桃苷水解后生成氢氰酸 ， 造成组织缺氧 ， 从而刺激肾脏产生促红细胞生成素 ， 促进了造血功能 。
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３畅 不良反应
误服过量杏仁 ， 在体内分解出氢氰酸而导致中毒 ， 表现有眩晕 、 头痛 、 呼吸急促 、 呕吐 、 心悸 、 紫

绀 、 昏迷 、 惊厥等 ， 如急救不当 ， 可导致死亡 。 急救主要用亚硝酸盐和硫代硫酸钠 。 先给亚硝酸盐使血红
蛋白形成高铁血红蛋白 ， 后者与细胞色素氧化酶竞争氰基 ， 形成氰化高铁血红蛋白 ， 从而使细胞色素氧化
酶恢复活性 。 随后 ， 给予硫代硫酸钠 ， 在硫氰化酶的影响下 ， 与氰化物发生反应 ， 形成一种相对无毒的硫
氰酸盐 ， 迅速由尿排出 。

参 考 文 献

［１］ 程书权畅 中草药活性成分治疗慢性肝病的现代研究 ．国外医学中医中药分册 ，２００４ ，２６ （４） ： ２１２

Andrographolide
穿心莲内酯

【异名】 　 穿心莲乙素
【化学名 】 　 ２ （３H ）唱Furanone ， ３唱［２唱［ decahydro唱６唱hydroxy唱５唱（ hydroxy唱methyl）唱５ ， ８a唱dimethyl唱２唱

methylene唱１唱napthalenyl］Ethylidene］唱dihydro唱４唱hydroxy唱
【结构式】 　

【分子式与相对分子质量】 　 C２０ H３０ O５ ； ３５０畅４４

【理化性质】 　 斜方菱形或片状结晶 （乙醇或甲醇） ， 熔点 ２３０ ～ ２３１ ℃ 。 ［α］
１７
D － （１２６畅６ ± ２）（冰醋酸） 。

【来源】 　 爵床科植物穿心莲 And rog raphis paniculata （burm畅 f畅） Ness 。
【药理作用】 　

１畅 抗菌解热作用
家兔实验表明 ， 穿心莲内酯有抗菌解热作用 。 对感染肺炎双球菌的溶血性链球菌的家兔有抑制体温上

升作用 ， 对注射伤寒 、 副伤寒菌苗引起发烧的家兔也有降温作用 ， 说明穿心莲内酯可能具有抗菌解热作
用 。 但体外试验均不显抗菌作用 。

２畅 抗炎作用
穿心莲内酯能抑制二甲苯或醋酸所致小鼠皮肤或腹腔毛细血管通透性的增高 ， 减少巴豆油性肉芽囊中

巴豆油所致急性渗出液量 ， 但对肉芽组织增生则无明显的影响 。 穿心莲内酯还能抑制蛋清所致大鼠足爪水
肿 ， 但切除肾上腺后作用消失 。

３畅 对垂体唱肾上腺皮质功能的影响
穿心莲内酯能引起幼小鼠胸腺萎缩 ， 提示它能增强肾上腺皮质功能 。

４畅 其他作用
穿心莲内酯能减少二甲苯或 H ＋ 刺激所致伊文思蓝自毛细血管壁渗出 ， 有抑制大鼠炎灶内白细胞游走

的作用 。

５畅 体内过程
用３ H唱穿心莲内酯在小鼠的实验表明 ， 当每只小鼠静注 ０畅３３mg 时 ，３ H唱穿心莲内酯于小鼠体内分布迅

速 ， 但消除较慢 ， 分布速率常数 ０畅 １８９min － １ ， 消除速率常数为 ０畅００２ ６min － １ 。
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６畅 毒性作用
穿心莲内酯口服 LD５０为大于 ４０mg／kg［１］ 。
【临床应用】 　

１畅 用于菌痢
用穿心莲内酯治疗急性菌痢 １２２ 例 ， 痊愈 １１１ 例 ， 好转 ７ 例 ，无效 ４ 例 。

２畅 用于钩端螺旋体病
穿心莲内酯用于本病对中轻度病人疗效好 。

３畅 用于脑膜炎
用穿心莲内酯于碱性溶液中的开环物治疗结核性脑膜炎 ７０ 例 ， 死亡仅 ６ 例 ， 明显降低该病死

亡率 。

４畅 用于肺炎
用穿心莲内酯注射液静脉滴注治疗 ８１ 例患者 （肺炎 ７６ 例 ， “慢支” 继感 ２ 例 ， 上呼吸道感染 ３ 例） ，

每次 ６００ ～ １ ２００mg ， 加入 ５ ％ 葡萄糖 １ ０００mL 内 ， 连续使用 ３d ， 同时根据辨证处方汤剂口服 。 治疗 ３d ，
体温下降者 ７０ 例 ； ３ 天后体温下降而改用西药治疗者 １１ 例 ， 有效率 ８６畅４ ％ 。 有效病例热退时间 ２ ～ １２d ，
平均 ３畅５d ； 白细胞计数分类恢复正常时间 ２ ～ ９d ， 平均 ４畅２d ； 住院时间 ２ ～ ２１d ， 平均 ８畅 ９d 。

５畅 不良反应
穿心莲内酯口服可因苦极而致呕吐［１］ 。

参 考 文 献

［１］ 季宇彬 ．中药有效成分药理与应用 ．哈尔滨 ：黑龙江科学技术出版社 ， １９９４ ： １５

Andromedotoxin
梫 木 毒 素

【CAS】 　 ４７２０唱０９唱６
【异名】 　 八里麻毒素 ， Grayanotoxin唱I ， Asebotoxin ， Acetylandromedol ， Rhodotoxin
【化学名】 　 Grayanotoxane唱３ ， ５ ， ６ ， １０ ， １４ ， １６ ， 唱hexol ， １４唱acetate ， （３β ， ６β ， １４R）唱
【结构式】 　

【分子式与相对分子质量】 　 C２２ H３６ O６ ； ４１２畅５１

【理化性质】 　 结晶 （醋酸乙酯） ， 熔点 ２５８ ～ ２６０ ℃ 或 ２６０ ～ ２７０ ℃ （与加热速度相关） ， ［ α］
２５
D － ８畅８°

（C ＝ ２畅３ ，乙醇） 。 溶于热水 、 乙醇 、 醋酸及热氯仿 ， 略微溶于苯 、乙醚及石油醚 。
【来源】 　 杜鹃花科植物羊踯躅 Rhododend ron molle （BI ．） G畅Don 花 ， 杜鹃花 R畅 simsiiP lanch畅 叶 ，

兴安杜鹃 R畅 i rdaucum L畅 叶 ， R畅 metternichii Sieb畅 et Zucc畅 var畅 hondoense Makai叶 、 花 。
【药理作用】 　

１畅 对心血管系统的作用
麻醉犬静注梫木毒素有降低血压 、 减慢心率作用 。 其减慢心率作用程度与静注剂量大小有明显的关

系 ， ３畅５mg／kg平均减慢约 ３９ ％ ， ２０mg／kg 则减慢约 ７０ ％ ， 降压持续时间比 ３畅５mg／kg 延长 １０ 倍 ， 约达
３h 。 负性心率作用比降压作用先出现 ， 持续时间则比后者短 。 梫木毒素与间羟胺 、 异丙基肾上腺素 、 心

·８１·



得安 、 苄胺唑啉的药理作用互不影响 。 乙酰胆碱对梫木毒素降压有明显的协同作用 ， 阿托品和迷走神经切
除可阻断梫木毒素的降压和减慢心率作用 ， 普鲁卡因亦可减弱其降压和减慢心率作用 ， 说明 M 受体及血
管内感受器与此作用有关 。 窦神经切除并不影响梫木毒素的降压作用 ， 但可阻断其心率减慢作用 。 梫木毒
素静注对在位心肌收缩力有短暂而轻度的减弱作用 ， 但当心肌收缩力迅速复原后 ， 其降压作用仍明显存
在 ， 说明降压作用与心肌收缩力无关 。 本品具有短暂的降低外周血管阻力作用 ， 股动脉给药未见直接扩管
效应 ， 但临床见到对脑血管有扩张的作用 。 犬实验见到本品可明显抑制颈动脉加压反射 ， 故推测其降压作
用与血管运动中枢的抑制有关 ， 对外周血管直接作用也可能有一定关系 。 静注本品对保留或切断迷走神经
麻醉开胸犬除降低血压 、 减慢心率外 ， 还同时降低左心室压和左室压最大上升／下降速率 。 在抑制心肌收
缩同时 ， 不引起 LVEDP 明显上升 ， 有时还使其扩张容量血管 ， 减少回心血量 ，降低心室前负荷 。 本品所
致心率减慢在一定范围内 ， 对心电图亦无影响 ， 但增大剂量则可出现 T 波改变 ， ST 段下移 ， 甚至心律紊
乱 ， 其中以结性心律 、 房室脱节和期前收缩为最常见 ， 轻者可自行恢复 ， 重者转为室颤 。 梫木毒素通过兴
奋迷走神经抑制窦房结冲动 ， 减慢心率 ， 从而使异位节律点兴奋 ，出现心律紊乱 。

用无创伤心阻抗图观察梫木毒素对高血压患者血流动力学的影响 。 静脉滴注梫木毒素后 ， 每搏量 、 左
心室射血率和 HI指数增加 ， QZI和 PEP／LEVET 减小 。 心输出量无明显变化 ， 外周阻力和张力时间指数
显著降低 ， 表明了肌耗氧量降低 。 此外 ， 可使有异常 A 波者的异常 A 波消失［１］ 。

应用测量心肌对８９ RbC１ 摄取率的方法 ， 观察了梫木毒素对小鼠心肌营养性血流量的影响 ， 并用兔心
测定了梫木毒素对异丙肾上腺素升高心肌中 cAMP 含量影响 。 结果表明 ， 梫木毒素明显增加心肌对
８９ RbC１ 的摄取率 ，说明 木毒素有明显扩张冠状血管 、 增加心肌血流量的作用 。 预先给予梫木毒素 ， 能
增强异丙肾上腺素增加心肌内 cAMP含量的作用［２］ 。

用离体猫心乳头肌标本 ， 研究梫木毒对心肌收缩性 、 兴奋性 、 不应性及自律性等生理特性的直接影
响 。 结果表明 ２畅 ７μmol／L 能增加猫心乳头肌的收缩性 ， 提高自律性 ， 但对兴奋性及不应期无影响 ；
２７畅１μmol／L 降低兴奋性 ， 缩短功能性不应 ， 在无肾上腺素诱导或电刺激情况下 ， 出现自动节律及心律失
常 。 该作用可能由于改变了跨膜钠运动的结果［３］ 。

梫木毒素在低浓度 （０畅１μg／mL） 时对离体猫左右心缩力均有增强作用 ， 高浓度 （１μg／mL） 则引起
抑制作用 ， 但不伴有节律失常 。 高浓度能抑制肾上腺素所诱发的猫左心房的自律性 ， 延长左心房的不应
期 ， 降低其兴奋性 。 异丙肾上腺素 （０畅 ０２５μg／mL） 能迅速取消梫木毒素对左心房的抑制作用 ， 使收缩力
量加强 ， 心率出现一时性的加快［４］ 。

２畅 镇痛作用
梫木毒素有一定镇痛作用 ， 最小镇痛指数为 ８畅６ ， 莨菪胺受体可大大加强其镇痛作用 ， 而对毒性无明

显影响 。 阿托品能略加强本品的镇痛作用 。

３畅 对平滑肌的作用
梫木毒素能兴奋离体兔支气管及肠平滑肌 。

４畅 其他作用
梫木毒素对横纹肌运动神经有先兴奋后麻痹的作用 ， 对于高级神经中枢也有麻醉作用 ， 但对脊髓没有

影响 。 梫木毒素有催吐作用 ， 其作用不是由于刺激胃神经末梢 ， 而是中枢性的 。

５畅 体内过程
梫木毒素经静脉注入体内 ， 测得血液中的浓度以 ５min时最高 ，随时间延长急剧下降 ， ６h 后已残留无

几 。 注入的药物迅速由血液循环分布到各脏器 ， ５ ～ １５min 达高峰 ， 以胆囊 （包括胆汁） 为最甚 ， 肝脏和
肾脏次之 ， 其次为甲状腺 、 胃 、 肾上腺 、 心 、 肝 、 脑 。 梫木毒素主要由肾脏和消化道排出体外 ，尿液多于
粪便 ， 肝脏放射活性在 １５min 时有一高峰 ， 肾脏在 ３０min 也有一高峰 ， ３h 内药物排出 １畅７８ ％ ， ６h 内达
５２畅４ ％ 。 血浆透析证明３ H唱梫木毒素注入小白鼠能与血浆蛋白结合 ，结合率 ３０min达 ６０ ％ 。 另外肝组织结
合度为 １６畅５ ％ ， 肾组织为 １５畅８ ％ ［５］ 。

６畅 毒性作用
梫木毒素对呼吸及心脏都有抑制作用 ， 过量可引起死亡 。 小鼠皮下注射的 LD５０为 ３畅４３７mg／kg 。 蛙淋

巴囊注射的 LD５０为 ５畅０７４mg／kg 。 给乌拉坦麻醉的猫 、 兔静脉注射时 ， MLD约为 ４００mg／kg 。 梫木毒素对
·９１·



小鼠腹腔注射的 LD５０为 ５２２mg／kg ， 梫木毒素中毒小鼠死前表现呼吸困难 、 出汗和抽搐 ， 继而死亡 。
【临床应用】 　

１畅 用于高血压病
用梫木毒素治疗高血压患者 １２９ 例 ， 其中 ８４ 例用静滴法治疗 ， 即 ２mg 加 １０ ％ 葡萄糖 ２００mL ， 以３０ ～

４０mg／min （４５ ～ ６０滴） 的速度滴入 ， 当血压达 “下降” 水平或出现明显不良反应时 ， 及时停药 。 另外 ４５
例用静脉推注法治疗 ， 即用梫木毒素 １mg （血压特别高者用 １畅５mg） 加 ５０ ％ 葡萄糖 ２０ ～ ４０mL 均匀推入 ，
若血压达 “下降” 水平或出现明显副作用时 ， 随时停止推注 。 １２９ 例病人中显效 （即舒张压下降大于
２畅７kPa） １１２ 例 ， 有效 １５ 例 。 其中推注组患者一次给药降压持续时间为 １畅５ ～ ２h ， 静滴组则为 ２ ～ ４h 。 应
注意停药后 ０畅５ ～ １h 其降压作用可继续加深 ， 所以不可在用完一定剂量后 ， 血压尚未满意下降而匆忙加
量 ， 否则可出现休克等一系列危险症状 。 此外口服治疗高血压患者共 ３４ 例 （ Ⅰ 期 ４ 例 ， Ⅱ 期 １９ 例 ，
Ⅲ 期 ８ 例 ， 症状性高血压 ３ 例） ， 口服 １mg ， ９ ～ １５h后降压作用最强 ， 维持 １ ～ ４h ， 于用药 ４ ～ １７h 血
压基本恢复给药前水平 。 若要长期口服降压 ， 最好与其他降压药合用 。 肌注量为 ０畅 ５ ～ １mg ， 但可引起
局部疼痛 。

２畅 用于心律失常
梫木毒素用于 １９ 例各种室上性心动过速的患者 ， 其中 １８ 例有明显的心率减慢作用 。 还能使阵发性室

上性心动过速纠正为窦性心律 ， 预防阵发性室上性心动过速及阵发性心房纤颤 ， 对多发性早搏也有一定
疗效 。
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Anethole
茴 　香 　 脑

【CAS】 　 １０４唱４６唱１
【异名】 　 茴香醚 ， 大茴香醚 ， 安拉素 ， Anise camphor ，Glycol
【化学名】 　 Benzene ，１唱methoxy唱４唱（１唱propenyl）唱
【结构式】 　

【分子式与相对分子质量】 　 C１０ H１２ O ； １４８畅２０

【理化性质】 　 反式 ： 熔点 ２１畅４ ℃ ， d２０ ４０畅 ９８８３ ， 沸点 ８１ ～ ８１畅 ５ ℃ ， n２０D １畅５６１４５ 。 几乎不溶于水 ， 与
乙醚 、 氯仿混溶 ， 溶于苯 、 醋酸乙酯 、 丙酮 、 二硫化碳及石油醚 。 顺式 ： 熔点 ２２畅５ ， d２０ ４０畅９８７８ ， 沸点

７９ ～ ７９畅５ ℃ ， n２０D １畅 ５５４５５ 。 IR vCS２max （cm － １ ） ：１６１０ ，１２５５ ，１１７３ ，１０４０（OCH３ ） ， ９６１（唱CH ＝ CH唱CH３ ） ， ８３５ ；
λEtO Hmax nm（ε） ：２１０（１６０００） ，２５９（１８８００） ，２８９（s ， ２６００） ， ３０５（s ， １４００） ； UVλE tOHmin nm （ε） ： ２２６（３７００） 。

【来源】 　 伞形科植物茴香 Foenicaulum vulgare Mill ．果实 ， 香根芹 Osmor rhi za ar istata （ Thunb畅 ）
Make畅 et Yabo var畅 laxa （ Royle） Constance et Shan 根 ， 木兰科植物八解茴香 I l licum verum Hook畅 f畅 果
实 ， 柏科植物杜松 Juni perus rigida Siet畅 et Zucc ． 果实 ， 唇形科植物罗勒 Ocimum basi licum L畅 全草 ， 藿
香 A gastache rugosa （Fish畅 et Mey畅） O畅 Ktze全草 ， 菊科植物紫苑 A ster tataricus L畅 f畅 根衣 、 根茎［１］ 。
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【药理作用】 　

１畅 抗肿瘤作用
茴香脑具有一定的抗癌作用 ， 对于多种动物移植性肿瘤均有不同程度的抑制作用 。

２畅 升高白细胞作用
本品有非常好的升高白细胞作用 ， 对于放射线照射 、 化疗药物以及苯引起的白细胞下降茴香脑均有对

抗作用［２］ 。

３畅 对消化系统的作用
茴香脑具有刺激作用 ， 能增强胃分泌 ， 促进胃肠蠕动 ， 驱除肠内腐败气体 ， 以健胃 、 驱风 、 缓解

腹痛 。

４畅 雌激素样作用
茴香脑具有明显的雌激素样作用 。

５畅 毒性作用
反式 ： 茴香脑腹腔注射 LD５０大鼠为 ２畅 ６７g／kg ，小鼠为 １畅４１g／kg ； 顺式 ： 茴香脑腹腔注射 LD５０大鼠为

０畅０７g／kg ， 小鼠为 ０畅０９５g／kg 。
中毒的表现 ： 轻者恶心 、 呕吐 、 腹痛 、 流涎 、 眩晕 、 出汗 、 手足发冷等 ， 严重者可有呼吸困难 、 紫

绀 、 角弓反张 、 昏迷 、 休克 ， 并有肝 、 肾损害［２］ 。

６畅 其他作用
茴香脑具有很强的抗菌性和较强的致敏作用［３］ 。
【临床作用】 　

１畅 用于白细胞减少
临床曾用本品治疗癌症放疗患者 、 放射线工作者 、 化工制剂苯等引起的白细胞下降患者共 ３０ 余例 ，

获得满意效果 。

２畅 用于医药香料
３畅 驱风剂
４畅 中毒的治疗
催吐 ， 洗胃 ， 补液 ， 注意保护肝 、 肾 ， 对症治疗 。
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Angelicin
白 　芷 　 素

【CAS】 　 ５２３唱５０唱２
【异名】 　 异补骨脂内酯 ， 异补骨脂素 ， Isopsoralen
【化学名】 　 ２H唱Furo［２ ， ３唱h］唱１唱benzopyran唱２唱one
【结构式】 　

【分子式与相对分子质量】 　 C１１ H６ O３ ； １８６畅１６
【理化性质】 　 熔点 １３７ ～ １３８ ℃ 。
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