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淫羊藿中活性成分的代谢产物研究进展 
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摘  要：淫羊藿为我国传统中药，具有补肾阳、强筋骨、祛风湿的功效。淫羊藿中主要活性成分是以淫羊藿苷为代表的黄酮

苷类化合物。近年来研究发现淫羊藿给药后发挥功效的物质基础主要为其活性成分的代谢产物。综述近年来国内外对淫羊藿

中活性成分的代谢产物的研究方法及代谢产物研究进展，对进一步阐明淫羊藿药材的作用机制、研制新药具有直接指导意义。 
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Research progress in metabolites of active constitutes from Epimedii Herba 
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Abstract: Epimedii Herba is one of the traditional Chinese materia medica with the function of invigorating kidney, strengthening 
yang, and eliminating wind and dampness. Flavonoid glycosides of icariin as the representative, are the main active chemical 
components in Epimedii Herba. Recent studies have found that the material basis of these compounds may be their metabolites in vivo. 
The paper reviews the research progress in the metabolites of the active constituents in Epimedii Herba, which could provide the 
effective guidance for further understanding their mechanism and the development of the related drugs. 
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淫 羊 藿 为 小 檗 科 植 物 淫 羊 藿 Epimedium 
brevicornu Maxim.、箭叶淫羊藿 E. sagittatum Maxim.、
柔毛淫羊藿 E. pubescens Maxim.或朝鲜淫羊藿 E. 
koreanum Nakai 的干燥叶，具有补肾阳、强筋骨、祛

风湿作用[1]。淫羊藿中主要化学成分为黄酮类化合

物，淫羊藿苷被认为是其特征成分，《中国药典》2010
年版一部规定淫羊藿苷作为淫羊藿药材及其制剂的

质控标准。药物代谢又称生物转化，是指药物在体

内化学结构改变的过程，此过程决定着大多数药物

的药理及毒理特性。很多黄酮类化合物可在肝脏和

消化道中发生代谢反应。大部分口服给药的黄酮苷

类化合物在胃肠道内代谢，以其原形成分的代谢产

物吸收进入体内；大部分静脉给药的黄酮苷类化合

物在肝脏进行生物转化[2]。淫羊藿的衍生物淫羊藿

素和去甲淫羊藿素具有促MCF-7细胞和T47D细胞

增殖的雌激素样作用，而淫羊藿苷未体现该作用[3]。

有文献报道大鼠 ig 给予 100 mg/kg 淫羊藿苷后生物

利用度为 12%；淫羊藿苷 50 mg/kg ig 给药后 Cmax

仅为 162.4 μg/L[4-5]。刘健发现淫羊藿苷经口给药发

挥主治功效的物质基础主要为其代谢产物[6]。淫羊

藿中黄酮类化合物在多种途径综合作用下转化次级

糖苷形式，更利于机体吸收，从而提高了淫羊藿的

药效[7]。因此，揭示淫羊藿主要成分的代谢产物对

进一步了解其功效机制和开发新药将提供有效指导。 
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本文将最近几年淫羊藿中主要成分代谢产物的研究

进展做一综述。 
1  代谢产物研究方法 
1.1  体内实验 

动物给药一定时间后将其处死，可通过分析消

化道各部分内容物研究药物在胃肠道中的代谢。通

过检查给药动物的尿、粪便、胆汁或汗液中各代谢

物的结构及含量变化情况研究药物的代谢转化，并

推断药物在消化道中的代谢过程。研究证明药物在

大鼠与人的体内吸收有高度的相关性，因此可以用

大鼠代替人体进行临床前药物体内吸收方面的研

究[8]。药物的代谢转化结果及药动学性质可能因给

药途径的不同而不同。目前淫羊藿中活性成分代谢

研究的实验文献主要以大鼠为实验动物。 
1.1.1  灌胃给药  已有报道通过大鼠灌胃给以淫羊

藿苷研究淫羊藿苷的体内代谢产物及代谢途径[6,9-14]。

有报道对大鼠灌胃给予淫羊藿提取物后，检测大鼠血

浆、尿样、胆汁中淫羊藿苷及其代谢产物[15]。刘海培

等[16]对大鼠灌胃给予淫羊藿素后检测血浆、尿样和粪

便中的代谢产物。 
1.1.2  体肠灌流  有研究通过大鼠体肠灌流实验研

究淫羊藿苷、朝藿定 A、朝藿定 B、朝藿定 C 和淫

羊藿总黄酮的大鼠在体肠吸收及肠道菌代谢[7,10,17]。

也可利用大鼠原位单向肠灌注模型研究淫羊藿苷肠

吸收代谢特性[18]。 
1.2  离体实验 

在中药代谢研究中，体外代谢实验可以方便地

控制某些代谢条件。因此在直接进行体内代谢不易

操作时，可先进行体外代谢实验，确定代谢物结构

及分析方法，以考察体内代谢情况[8]。8-异戊烯基

的淫羊藿黄酮苷类在生物体系酶及微生物的转化作

用下会产生结构类似的一系列次级代谢产物，次级

代谢产物较原形药物的肠渗透性好，更利于吸收入

血发挥药效[19]。在人和大鼠的肠道存在的 LPH 酶、

β-糖苷酶等水解酶能水解黄酮苷等成分，因此淫羊

藿苷等成分也可能会在肠黏膜表面被水解而产生代

谢产物[19-20]。通过体外重组肠道菌群代谢体系的方

法研究淫羊藿活性成分的代谢转化，能很好地反映

其体内代谢转化的真实情况且简便易行。 
1.2.1  酶法  有报道淫羊藿苷加入 LPH 酶抑制剂

葡糖酸内酯前后各肠段的吸收代谢情况时，发现葡

糖酸内酯可以抑制淫羊藿苷在肠内的代谢，证明淫

羊藿苷在肠内由受到 LPH 酶的水解作用而使得进

入体内的淫羊藿苷很少[21-22]。有文献通过考察淫羊

藿苷、朝藿定 A、朝藿定 B 和朝藿定 C 的 LPH 酶

酶解情况研究其代谢产物[10]。常琪等[23]通过测定 β-
葡糖醛酸糖苷酶/硫酸酯酶水解前后血浆、尿液和胆

汁中游离型淫羊藿素和总淫羊藿素的浓度考察淫羊

藿素的代谢。 
1.2.2  肠道菌群试验  有报道用体外孵育肠内容物

与淫羊藿苷的混合物的方法考察大鼠肠道菌群对淫

羊藿苷和宝藿苷Ⅰ的代谢情况[6,24]；Yao 等[25]通过

在 37 ℃条件下将淫羊藿总黄酮苷在家兔厌氧肠菌

中培养研究其在家兔肠菌中的代谢；通过检测离体

厌氧培养大鼠肠内菌对淫羊藿苷、朝藿定 A、朝藿

定 B、朝藿定 C 的代谢情况考察大鼠整体肠内菌对

淫羊藿中主要成分的代谢行为也有报道[7,10]。此外，

也有通过检测离体培养人肠道细菌对淫羊藿苷的代

谢考察人肠道细菌对淫羊藿苷的代谢行为[11,26]。 
2  代谢产物检测方法 

代谢物的检测分析一般是把收集的样品进行适

当处理，用溶剂提取、柱色谱、制备高效液相等方

法得到较纯品，用紫外、红外、质谱、核磁共振等

光谱分析方法分析并推断原药及其代谢物的结构。

有时也用化学方法合成代谢物对照品进行结构验

证。已有大量关于淫羊藿代谢产物检测方法的报道。 
2.1  同位素标记法 

同位素标记法是利用放射性核素（或稳定性核

素）作为示踪剂对研究对象进行标记的微量分析方

法。用放射性同位素法观察复方中有效成分淫羊藿

苷在小鼠体内的处置过程，结果表明 3H-淫羊藿苷

以复方状态经灌胃给药后，体内作用较快，不易产

生长时间蓄积[12]。同位素标记法灵敏度良好、准确

性较高、适用性广泛，但放射性同位素会污染环境，

同时稳定性同位素标记物制作难度大、成本高。 
2.2  LC/UPLC-MS 

液质联用是将高效液相色谱仪与质谱仪用界面

连接成一个完整的仪器，可以收到相辅相成的效果。

液质联用技术有快速、专属、微量、准确的特点，

能快速获得待测化合物的大量结构信息。利用液质

联用技术研究淫羊藿活性成分的代谢产物时，只需

较小的样品量即可根据 MS 的碎片信息快速地识别

与鉴定代谢产物的化学结构[5,13,16,27-33]。邓桂凤[34]

采用 UPLC/MS 对三七提取物与淫羊藿提取物配伍

及单用时各活性成分在大鼠体内药动学行为进行研

究，证明所建立的 UPLC/MS 法快速、准确、灵敏，
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能在 9 min 内将几个组分完全分离。 
2.3  GC/MS 

GC-MS 联用分析的灵敏度高、特异性强、实验

简单高效，适合于低分子化合物分析，尤其适合于

挥发性成分的分析，主要用于挥发性成分的鉴定等

方面。可用 GC/MS 对样品处理液及衍生物进行分

析，推测确定代谢物结构，如 Shen 等[35]采用 GC/MS
测定人血清中淫羊藿苷和去甲淫羊藿素的水平。 
2.4  其他方法 

已有研究建立了毛细管区带电泳对淫羊藿苷体

内药动学研究方法，可同时进行多组分检测，具有

高效、快速、简便的优点[6,14]。有文献[6,36]证明毛细

管区带电泳所得实验结果与 HPLC 法[37-38]有较好的

可比性；将毛细管区带电泳、HPLC 与 LC-MS 相结

合进行生物样品血清、尿液和粪便中淫羊藿苷及其

代谢产物产物测定、HPLC 与 LC-MS 相结合进行肠

内菌群代谢产物的测定简便易行[6]。由于重现性、

灵敏度尚有一些局限性，毛细管电泳-MS 技术在中

药代谢研究中的应用仍受到一定的限制。串联质谱

技术因灵敏度高、专属性强、分析速度快，正逐渐

在药动学研究中发挥越来越大的作用。然而还需要

进一步富集纯化样品，并做 1H-NMR、13C-NMR 或
1H-1Hcosy 全归属以完全归属代谢产物。 
3  主要成分代谢产物 

3.1  淫羊藿苷代谢产物 
同位素示踪法发现标记的 3H-淫羊藿苷 48 h 内

在肾上腺、肝脏以及肾脏分布明显高于其他器官，

脑组织中淫羊藿苷含量较低[12]。有报道证实大鼠灌

胃淫羊藿苷的主要代谢物为宝藿苷 I[4,10-11,13-14]。淫

羊藿苷的 LPH 酶酶解产物为宝藿苷 I。有报道对大

鼠灌胃以淫羊藿苷 4 h 后检测出微量淫羊藿次苷 I
和宝藿苷 I，而宝藿苷 I 为淫羊藿苷在肠道内的主要

代谢产物，并推断进入体内的宝藿苷 I 在肝脏发生

C7-OH 葡萄糖醛酸化[9]。刘健等[6]对 SD 大鼠灌胃淫

羊藿苷 LC-MS 分析得尿液和粪便样品中主要存在

宝藿苷 I、淫羊藿素和去甲淫羊藿素，离体培养大

鼠肠内菌对淫羊藿苷的代谢实验中培养液中淫羊藿

苷含量的下降与宝藿苷 I、淫羊藿素和去甲淫羊藿

素含量的上升呈同步变化，说明经肠内菌代谢为其

可能的转化机制。体外孵育肠内容物与淫羊藿苷的

混合物、淫羊藿苷与离体肠菌液共孵育、淫羊藿苷

大鼠在体肠灌流和在大鼠肠道菌代谢实验结果均证

明肠道菌群可迅速将淫羊藿苷代谢为为宝藿苷

I[7,10]。离体人肠道菌群中孵育 12 h 后淫羊藿苷被水

解为淫羊藿素，且伴随异戊烯基在 C6 和 C8 位异构

体的产生[11,26]。造成大鼠与人肠道菌实验结果差异

的原因可能是大鼠与人肠道细菌在组成及相应的代

谢酶种类上有不同。代谢途径及产物推测见图 1。
 

图 1  淫羊藿中主要活性成分在大鼠体内的代谢途径及产物推测 
Fig. 1  Proposed metabolic pathways and metabolites of main active constituents from Epimedii Herba in rats in vivo 
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3.2  朝藿定 A、B、C 代谢产物 
同等质量 4 个黄酮苷与离体肠菌液共孵育结果

表明朝藿定 A、B、C 在离体肠菌作用下分别为脱

掉 C7 位的葡萄糖基而转化为对应的次级苷，次级苷

渗透性好，更利于收入血发挥药效；离体肠菌对同

等质量的朝藿定 A、B、C 的代谢作用明显强于对

淫羊藿苷的代谢作用[7,15]。 
3.3  其他产物 

淫羊藿总黄酮中有多种成分在大鼠肠段会发生

代谢转化[10]，淫羊藿总黄酮苷能被家兔肠道菌群迅

速水解成宝藿苷 I 和淫羊藿素[25]。大鼠灌胃或静脉

注射给予淫羊藿素后发现淫羊藿素给药后在体内主

要以结合形式存在，生物利用度较低，主要通过粪

便排泄，在血浆和尿样中可检测到双葡糖醛酸结合

物 M1、单葡糖醛酸结合物 M2 和 M3，在粪便中仅

检测到 M2 和 M3[16,27]。大鼠给以淫羊藿次苷Ⅰ尾静

脉注射给药后以原型形式在心脏和肌肉组织有一定

程度的蓄积[39]。 
4  结语 

药物经代谢转化后，必须通过原药、代谢物的

药理作用比较研究，才能确定产生药理作用是原药

还是其代谢产物。因此探索淫羊藿活性成分的代谢

产物，并评价其经历代谢前后的构效关系，明确药

材淫羊藿主治功效的物质基础对阐明其作用机制、

研制新药提供依据有直接指导意义。 
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