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摘  要 

疼痛是医学领域重点关注问题，WHO推荐的西医药物缓解疼痛存在局限性，开发新型镇痛药物成为重要

方向。中医药在疼痛治疗中不良反应少，长期使用安全性高，日益受到关注。中药活性成分包括生物碱

类、黄酮类、皂苷类和香豆素等，具有多靶点作用特点。镇痛中药广泛应用于神经性疼痛的系统调控、

偏头痛的递质网络调节、原发性痛经的多维度干预等领域。本文从上述两方面以及药学研究方面(物质基

础、质量控制、药效作用及药物代谢动力学)进行阐述，为开发新型镇痛药物提供参考。 
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Abstract 
Pain is a key issue in the medical field. The western medicine recommended by the WHO for pain 
relief has limitations. Developing new analgesic drugs has become an important direction. Traditional 
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Chinese medicine which has fewer adverse reactions in pain treatment and high safety for long-
term use is increasingly attracting attention. The analgesic active ingredients of traditional Chinese 
medicine include alkaloids, flavonoids, saponins, coumarins, and so on. They have the characteristics 
of multi-target action. In addition, this analgesic Chinese medicine is widely used in the systematic 
regulation of neuropathic pain, the regulation of neurotransmitter networks in migraines, and 
multi-dimensional intervention in primary dysmenorrhea, etc. This article elaborates on the above 
two aspects and the pharmaceutical research aspects (material basis, quality control, pharmacolog-
ical effects, and pharmacokinetics), in order to provide a reference for the development of new an-
algesic drugs. 
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1. 引言 

疼痛作为一种复杂的生理和心理现象，自古以来就是医学领域关注的重要问题。1999 年，在维也纳

召开的第九届国际疼痛研究协会(IASP)大会上，疼痛被重新定义为“与实际或潜在组织损伤相关或类似

的不愉快感觉和情绪体验”[1]。这一概念的更新标志着疼痛从单纯的症状学范畴提升到了疾病的高度。

疼痛不仅严重影响患者的生活质量，还造成了巨大的社会经济负担，已成为全球性的公共卫生问题。目

前，世界卫生组织(WHO)推荐的疼痛治疗方案主要基于西医药物疗法，包括阿片类药物、非甾体抗炎药

(NSAIDs)和合成镇痛药等[2]。然而，这些传统镇痛药物存在明显的局限性：阿片类药物仅能缓解约 30%
的疼痛，且易产生镇静、恶心、便秘、呼吸抑制等副作用，并有成瘾风险；非甾体抗炎药的镇痛效果有

限，且可能引发胃肠道损伤和肾功能损害；合成镇痛药则存在作用时间短、易产生依赖性等问题。因此，

开发新型镇痛药物，特别是具有高效、安全、副作用小等特点的镇痛剂，已成为现代药理学研究的重要

方向。在这一背景下，中医药在疼痛治疗中不良反应少，长期使用安全性高，日益受到关注。此外，中医

对疼痛的认识源远流长，早在《黄帝内经》时期就已形成系统的理论体系，对疼痛的病因病机、辨证论

治等方面进行了深入阐述。经过数千年的临床实践，中医药在疼痛治疗方面积累了丰富的经验，其多靶

点、整体调节的治疗特点为现代疼痛管理提供了新的思路和方法。 

2. 中药镇痛活性成分 

中药镇痛活性成分主要可分为生物碱类、黄酮类、皂苷类和香豆素类等。随着现代药理学研究的深

入，其多靶点、多途径的作用特点为疼痛治疗提供了新的思路。 

2.1. 生物碱类成分 

生物碱类化合物是中药镇痛的核心活性成分之一，常见的中药生物碱类成分有异喹啉类、苦参型、

二萜类。延胡索中已分离出 80 余种异喹啉类生物碱，包括延胡索甲素、延胡索乙素和脱氢紫堇碱等。其

中脱氢紫堇碱是含量最高的镇痛生物碱，通过促进 IκBα 表达，抑制 NF-κB 转录元件的激活，减少促炎

细胞因子的释放发挥镇痛抗炎活性。临床上在调节气机运行、缓解气滞疼痛方面具有显著疗效[3] [4]。苦
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参型生物碱(如苦参碱、别苦参碱)在多种疼痛模型中表现出镇痛活性，其机制涉及抑制炎症因子(IL-1β, IL-
6, PGE2)表达及阻断钙离子内流[5]。乌头碱作为二萜类生物碱代表，通过双重途径发挥作用：一方面激

活阿片肽释放及抑制性去甲肾上腺素能神经元，另一方面阻断电压门控钠离子通道以抑制痛觉传递[6]。
高乌甲素通过阻断特定的电压门控钠离子通道，削弱与疼痛信息传递相关的神经元兴奋性，从而抑制神

经传导。研究表明，高乌甲素通过下调 DRG 神经元中 P2X3 受体的表达，从而提高神经病理性疼痛大鼠

的痛阈值，降低原代神经元的敏感性和兴奋性，从而表现出镇痛作用[7]。吲哚类生物碱代表马钱子碱则

通过调控钠离子通道电流、降低 IL-1、IL-6、TNF-α等炎症介质释放，产生与 10 mg/kg 吗啡相当的镇痛

效果[8]。此外，青藤碱、川乌总碱等生物碱亦通过调节神经递质或抗炎通路发挥镇痛作用，凸显生物碱

类成分的多靶点特性。 

2.2. 黄酮类成分 

黄酮类化合物因其抗炎、抗氧化及神经调节特性，成为中药镇痛研究的热点。槲皮素在慢性疼痛模

型中表现出优于吗啡和加巴喷丁的疗效，其机制与调控脊髓炎症信号通路(如下调 NF-κB 活性)及减少炎

症介质表达密切相关[9]-[11]。Chen 等人[12]的研究显示，槲皮素通过抑制脊髓背角 NF-κB 磷酸化、下调

促炎因子 TNF-α 和 IL-6 表达，在慢性坐骨神经压迫模型中显著逆转机械性痛觉超敏(痛阈提高 3.2 倍)。
芦丁通过抑制关节炎症及调节免疫功能缓解疼痛，在酵母聚糖诱导的关节炎模型中显著减轻关节损伤[13]。
研究进一步表明，芦丁通过激活 Nrf2/ARE 抗氧化通路抑制氧化应激损伤[14] [15]。柚皮素作为低毒性天

然二氢黄酮，通过拮抗 TRPV1 通道、抑制氧化应激及调控 NF-κB 信号通路等多途径缓解炎性疼痛[16]。
研究还发现，三棱总黄酮、牡荆素等可通过调节前列腺素代谢或抑制细胞因子级联反应发挥镇痛作用，

进一步拓展了黄酮类成分的应用前景。 

2.3. 皂苷类成分 

皂苷类成分因其独特的类固醇样结构，在疼痛信号调控中具有重要作用，常见的具有镇痛作用的皂

苷有人参皂苷、柴胡皂苷和三七皂苷等。人参皂苷(如 Rb1、Rg1、Rf)通过模拟神经递质(如乙酰胆碱、阿

片类物质)功能调节疼痛信号，其中人参皂苷 Rf 通过平衡促炎/抗炎因子表达，显著改善神经性疼痛[17] 
[18]。柴胡皂苷 D 作为 TRPA1 拮抗剂，通过抑制糖皮质激素受体易位及减轻氧化应激发挥镇痛作用，而

柴胡皂苷 A 则通过调控 L-精氨酸-NO-cGMP-KATP 通路及协同阿片受体、大麻素受体等多靶点途径缓解

异常性疼痛[19] [20]。三七皂苷(如 R1、Rg1、Rb1)通过多靶点调控机制发挥显著镇痛作用。研究表明，

三七皂苷 R1 通过抑制 NF-κB/MAPK 信号通路，降低 IL-6、TNF-α 等促炎因子表达，同时上调 IL-10 抗

炎因子水平[21] [22]。三七皂苷 Rg1 可选择性激活 TGF-β/Smad3 通路，抑制脊髓背角胶质细胞活化，在

坐骨神经慢性压迫性损伤(CCI)模型中，50 mg/kg 剂量可使机械痛阈提高 2.7 倍[23]。此外，薯蓣皂苷、黄

芪甲苷等通过抑制炎症介质释放或调节细胞凋亡通路，进一步证实皂苷类成分在疼痛管理中的潜力。 

2.4. 香豆素类成分 

常见的镇痛中药川芎、白芷、当归等均含有丰富的香豆素类成分。川芎蕴含的川芎素能够通过对 NF-
κB 信号通路的抑制，减少炎症介质 NO/iNOS 和 PGE2/COX-2 的表达，进而达到降低疼痛的效果[24]。白

芷中异欧前胡素、水合氧化前胡素和佛手柑内酯是发挥镇痛功效的关键成分[25]。网络药理学研究成果显

示，白芷里的香豆素类成分主要以蛋白酶为作用靶点产生镇痛作用[26]。当归中藁本素和当归素可以抑制

NF-κB 因子水平，同时抑制 Janus 激酶 2/信号传导及转录激活蛋白 3 通路，从而有效减轻炎症疼痛[27]。
紫花前胡醇当归酸酯则是通过抑制 MAP 激酶和 NF-κB 的激活，减少促炎细胞因子的分泌量，达到缓解

疼痛的目的[28]。 
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3. 中药镇痛的主要应用领域 

中药在疼痛治疗中展现出多靶点、多层次的调控优势，针对神经性疼痛、偏头痛及原发性痛经等不

同类型疼痛，其作用机制与治疗方案各具特色。对于神经性疼痛，通过抗炎与神经修复双重路径发挥作

用。在偏头痛治疗中，注重调节神经递质和干预肠–脑轴协同作用。针对原发性痛经，中药聚焦局部微

环境稳态，以调控前列腺素代谢、Ca2+通道为主。 

3.1. 神经性疼痛的系统调控作用 

神经性疼痛作为体感系统病变引发的慢性疼痛综合征，其发病机制涉及神经炎症、离子通道异常及

中枢敏化等多重病理过程[29]。现代研究表明，中药通过多靶点协同作用在神经性疼痛管理中展现出独特

优势。基础实验证实，元胡止痛方通过调控 TNF-α/NF-κB 信号轴显著改善保留神经损伤模型大鼠的机械

性痛觉超敏，其药效物质基础包括延胡索乙素、原阿片碱等活性成分[30]。经典方剂独活寄生汤则通过抑

制 TLR4/MyD88 通路介导的小胶质细胞 M1 极化，下调 IL-1β、IL-6 等促炎因子表达，有效缓解坐骨神经

压迫模型的神经炎症[31]。值得注意的是，乌头汤的双向调节作用在神经修复领域表现突出，其既能通过

PI3K/Akt 通路促进 NGF 分泌，又可抑制海马区谷氨酸能神经元过度活化，恢复 GABA 能神经递质平衡

[32]。桃红四物汤通过刺激血红蛋白和红细胞的产生来增强微循环，在带状疱疹后神经痛大鼠模型中表现

出显着的治疗效果[33]。 

3.2. 偏头痛的递质网络调节 

偏头痛是一种慢性神经系统疾病，表现为搏动性头痛、反复发作，常伴有畏光、畏声、头晕、呕吐等

症状[34]。中医认为偏头痛多由肝脾肾功能失调、气血运行不畅引起[35]。针对偏头痛的复杂发病机制，

中药制剂在调节神经–血管–肠道多系统交互作用中取得突破性进展。临床研究表明，以柴胡疏肝散为

基础的疏肝通络方可使 56 例患者视觉模拟评分平均降低 62.3%，其机制与调节 5-HT1B/1D 受体及抑制

CGRP 释放相关[36]。在神经递质调控层面，天舒胶囊多糖成分通过恢复肠道紧密连接蛋白 ZO-1 表达，

介导色氨酸–犬尿氨酸代谢通路，显著降低三叉神经节中 C-Fos 蛋白表达[37]。特别值得关注的是正天胶

囊的临床研究成果，其与氟桂利嗪的 12 周随机对照试验显示，两组每月头痛天数分别减少(4.2 ± 1.8)天
和(4.5 ± 1.6)天(P > 0.05)，但中药组不良反应发生率仅为西药组的 1/3 [38]。 

3.3. 原发性痛经的多维度干预 

痛经是妇科常见病，分为原发性和继发性。原发性痛经多因月经初潮后生殖器官无器质性病变，而

继发性痛经则由生殖系统疾病引起[39]。中医药在调节子宫微环境稳态方面展现独特价值，其作用机制涉

及前列腺素代谢、离子通道调控及内分泌平衡等多个层面。少腹逐瘀汤可使 PGF2α/PGE2 比值降低 41.7%，

同时上调 β-内啡肽水平至正常组的 87.3% [40]。四物汤的临床研究证实其能显著降低子宫内膜 COX-2 表

达(P < 0.01)，并同步调节血清 Ca2+浓度至(2.32 ± 0.15) mmol/L [41]。最新的代谢组学研究揭示，当归芍药

散通过调节色氨酸-5 羟色胺代谢轴，使子宫组织 NO 水平恢复至(18.4 ± 3.2) μmol/g，其效应与剂量呈正

相关(r = 0.83, P < 0.01) [42]。 

4. 镇痛中药的药学研究 

4.1. 物质基础研究 

中药镇痛的物质基础研究是揭示其镇痛机制的关键环节。近年来，随着现代科学技术的发展，研究

者们通过多种现代分析技术，对中药镇痛成分进行了深入探索。例如，重楼皂苷(RPS)作为重楼的主要
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活性成分，通过液相色谱–质谱联用(LC-MS/MS)技术分析发现，其代谢产物薯蓣皂苷元在体内主要分

布于脊髓和脑干区域，并通过 SRC 和 Rap1 信号通路调控疼痛信号传导。网络药理学与分子对接技术

进一步揭示，RPS 可靶向抑制炎症因子 IL-6 和 TNF-α 的表达，发挥多靶点镇痛作用[43]。雷公藤甲素

则通过下调脊髓背角 TRPV1 通道表达，缓解神经病理性疼痛[44]。代谢组学发现血浆 5-HIAA 水平可

作为雷公藤疗效标志物[45]。空间代谢组学结合 MALDI-TOF 质谱成像，实现了芍药苷在丘脑腹后外侧

核的动态分布可视化[46]。单细胞测序技术揭示辣椒素通过脱敏 TRPV1 + C 纤维末梢发挥镇痛[47]。当

前挑战聚焦于复方协同效应与国际标准缺失。例如芍药甘草汤的多成分协同难以通过单一指标评估。

未来应整合多组学技术与高精密仪器设备，通过提升分析效能和完善质量控制标准，推动中药镇痛高

质量发展。 

4.2. 质量控制研究 

质量控制是确保中药安全性和有效性的核心环节。尽管目前未见具体的镇痛中药质量控制研究报道，

但该领域通常涉及中药成分的定量分析、指纹图谱的建立以及质量标准的制定。通过严格的质量控制，

可以保证中药的稳定性和一致性，从而为临床应用提供安全保障。高效液相色谱(HPLC)精准测定活性成

分，如延胡索乙素含量 ≥ 0.05% [48]，结合近红外光谱快速检测，使饮片合格率提升至 90%。针对雷公

藤等毒性药材，液相色谱–质谱联用(LC-MS/MS)限定雷公藤甲素含量于 0.01%~0.02%，辅以含 10 个共

有峰的 HPLC 指纹图谱(相似度 ≥ 0.90)，将肝毒性风险降低 40% [49]。另外，质量标准制定需兼顾化学

与生物指标。化学方面，三七中三七皂苷 R1、人参皂苷 Rg1 和 Rb1 的总量需 ≥ 5.0%，重金属铅残留须 
≤ 5 ppm；生物方面，微生物限度及内毒素检测直接关联用药安全[50]。企业内控标准往往严于国家标准，

如某企业将芍药苷含量标准从药典的 1.8%提高至 2.0%，以增强制剂稳定性。 

4.3. 药效作用研究 

药效作用研究聚焦于中药镇痛的作用机制。研究表明，中药可通过多种途径发挥镇痛作用，包括减

少外周致痛物质及诱导痛敏物质的分泌、减轻局部致痛物质的堆积、增加外周内源性镇痛物质的释放，

以及调节 c-fos 基因表达等。例如，左旋延胡索乙素可通过激活内源性阿片肽系统，增加脑内 β-内啡肽的

释放，发挥镇痛效果[51]。中药对 c-fos 基因表达的调节作用也引起了广泛关注。c-fos 基因是一种即刻早

期基因，其表达与疼痛信号的传递密切相关。研究发现，姜黄素能够抑制 c-fos 基因的过度表达，从而减

轻疼痛[52]。这些多靶点作用机制的研究，不仅为中药镇痛的临床应用提供了坚实的理论支持，还为其在

疼痛管理中的广泛应用奠定了基础。 

4.4. 药物代谢动力学研究 

药物代谢动力学是中药研究的关键领域，它深入探究中药在体内的吸收、分布、代谢和排泄过程，

为临床合理用药提供理论支持。近年来，现代分析技术如液相色谱–质谱联用(LC-MS/MS)在中药代谢动

力学研究中发挥了不可替代的作用。例如，通过 LC-MS/MS 技术对中药 RPS 及其代谢产物的研究表明，

其代谢产物薯蓣皂苷元在体内具有独特的分布特点，主要分布在脑组织中，且具有显著的镇痛作用。这

一发现不仅为理解中药镇痛成分的体内过程提供了重要依据，还为优化给药方案提供了科学指导。此外，

代谢动力学研究还涉及对中药成分在不同生理状态下的变化规律的研究。研究发现某些中药成分在炎症

状态下，其代谢速率会加快，分布范围也会发生变化[53]。这提示我们在临床应用中需要根据患者的具体

病情调整用药剂量和给药频率。未来，随着分析技术的不断进步和研究的深入，中药代谢动力学研究将

为中药现代化和国际化发展提供更有力的支撑。 
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5. 总结与展望 

中医药在疼痛管理中安全性高，不良反应少，且具有显著的多靶点、整体调节优势，其活性成分和

作用机制的研究为开发新型镇痛药物提供了丰富的资源。随着现代科学技术的不断发展，中药镇痛的研

究将更加深入和系统化。未来的研究应进一步结合多学科技术，优化中药镇痛药物的开发和应用，推动

中医药在疼痛管理领域的现代化和国际化发展。同时，加强中药质量控制和临床研究，将有助于提高中

药镇痛药物的安全性和有效性，为全球疼痛患者提供更优质的治疗选择。 
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