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摘  要：挥发性成分广泛存在于多科属植物中，具有芳香走窍、引药上行的特点和确切的疗效。分析研究国内外文献，探讨

中药挥发性成分对其配伍药物口服吸收的促进作用及可能机制，对进一步研究挥发性成分对中药复方制剂生物药剂学的影响

具有参考意义。 
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中药挥发性成分广泛存在于菊科、芸香科、伞

形科、姜科等科属植物中[1]，具有抗菌、抗炎、抗癌、

抗病毒等生物活性，主要应用于心脑血管系统、中

枢神经系统、呼吸系统、胃肠道系统等疾病治疗[2]。

含有挥发性成分的中药大多具有芳香开窍、引药上

行的功效。研究表明，中药挥发性成分对相伍成分

的吸收及生物利用度存在不同程度的影响[3]。本文

通过分析研究国内外相关文献，探讨中药挥发性成

分对其配伍药物口服吸收的促进作用及可能机制，

对进一步研究挥发性成分对中药复方制剂生物药剂

学的影响具有参考意义。 
1  中药挥发性成分对相伍药物口服吸收及其生物

利用度的影响 
目前关于中药挥发性成分对配伍药物口服吸收

及其生物利用度的影响研究多见于白芷挥发油、薄

荷油、藿香油、桂皮油、冰片、薄荷醇等。 
1.1  白芷、薄荷、丁香、石菖蒲等挥发油对配伍药

物口服吸收及其生物利用度的影响 
廖正根[4-8]课题组对“白芷-黄芩”、“白芷-延胡

索”等药对的生物药剂学配伍机制进行了较为深入

的研究，结果表明，白芷中有效成分香豆素和挥发

油对其配伍药物的口服吸收具有明显的促进作

用。祝婧云等[9]采用外翻肠囊模型研究白芷提取物

（香豆素和挥发油）对黄芩苷口服吸收的影响，结果

表明，加入白芷提取物后，黄芩苷在大鼠十二指肠

和空肠段吸收明显增加，渗透系数 Papp 分别提高

2.81 倍和 1.78 倍（P＜0.01），同时采用在体大鼠单

向肠灌流试验再次验证了白芷提取物对黄芩苷的促

吸收作用。梁新丽等[4-5]研究白芷挥发油和白芷总香

豆素对延胡索乙素在大鼠体内生物利用度的影响， 
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结果表明，白芷挥发油＋延胡索总碱（TA-VO）、

白芷总香豆素＋延胡索总碱（TA-Cou）、白芷挥发

油＋白芷总香豆素＋延胡索总碱组（TA-VO-Cou）
中的延胡索乙素的小肠吸收有所提高，与对照组比

较，药动学参数除 TA-Cou 组 Cmax值有所下降，其

他均提高。 
外翻肠囊法研究延胡索乙素在肠内单位面积吸

收量也显示同样的结果，白芷挥发油和白芷总香豆

素能够显著促进延胡索总生物碱中延胡索乙素的吸

收，回肠的单位面积吸收量（μg/cm）由延胡索总

碱组的 0.46±0.24，分别增加到总碱-香豆素（1∶
0.5）组的 1.67±0.18，总碱-香豆素（1∶1）组的

1.81±0.09，总碱-挥发油（1∶0.5）组的 1.74±0.31，
总碱-挥发油（1∶1）组的 1.58±0.56，总碱-香豆素-
挥发油（1∶0.5∶0.5）组的 1.88±0.54，总碱-香豆

素-挥发油（1∶1∶1）组的 1.54±0.25。各组延胡

索乙素的 AUC0-∞均具有显著差异（P＜0.05），而

Cmax/AUC 无显著差异，说明白芷有效组分对延胡索

总生物碱中延胡索乙素的吸收程度有显著影响，而

对其吸收速率影响很小[5]。赖珺等[6-7]研究发现，壳

聚糖、冰片、白芷挥发油及其复合应用均可促进葛

根素的吸收，其中葛根素-白芷挥发油（1∶104）能

够使葛根素在十二指肠的吸收渗透系数 Papp 提高

1.6 倍，这种促吸收作用和壳聚糖、冰片和白芷挥发

油的用量有一定关系，但是促吸收机制尚不清楚。

另外，复合吸收促进剂能够显著提高葛根素片中葛

根素的 AUC0-∞（P＜0.05），而 Cmax/AUC0-t 无显著

差异，说明复合吸收促进剂能够增加葛根素的吸收

程度，但对其吸收速度影响很小。配伍前后的葛根

素的体内主要药动学参数 AUC0-∞（mg·h/L）由

3.001±1.382 增加至 5.035±2.190，MRT0-t（h）由

6.912±1.929 增加至 8.000±1.683，t1/2（h）由

1.987±0.386 延长至 6.679±2.552[8]。 
关于白芷挥发油对配伍药物口服吸收的影响也

见有相反研究报道。蒋且英等[10]研究白芷挥发油、

白芷香豆素对延胡索总生物碱中延胡索乙素大鼠体

内药动学及组织分布的影响，结果表明，白芷挥发

油能够降低延胡索乙素在各组织中的量，且白芷香

豆素、白芷挥发油分别与延胡索总生物碱配伍给药

后，延胡索乙素在个别组织中量的增加倍数有所下

降，分别给予延胡索总碱与延胡索总碱配伍白芷挥

发油 0.5 h 后，延胡索乙素在心、肝、脾、肺、脑中

的分布浓度均有所降低，延胡索乙素质量浓度

（μg/g）在心脏中由 0.014±0.003 降低到 0.010±
0.003，在肝脏中由 0.252±0.050 降低到 0.146±
0.012，在脾脏中由 0.061±0.009 降低到 0.028±
0.113，在肺中由 0.038±0.022 降低到 0.025±0.015，
在脑中由 0.039±0.012 降低到 0.017±0.002。分别给

予延胡索总碱与延胡索总碱配伍白芷挥发油 1 h 后，

延胡索乙素在心脏、脑中分布的质量分数（μg/g）均

有所减少，延胡索乙素在心中由 0.254±0.041 降低

到 0.191±0.024，在脑中由 0.343±0.063 降低到

0.323±0.033。而在给药 2 h 后，白芷挥发油对延胡

索乙素在心、肝、脾、肺、肾、脑中的分布浓度都

有提高作用。延胡索总碱、白芷香豆素、白芷挥发

油三者配伍后，只有在 0.5 h 后肝脏和肺的分布浓度

小于相同时间单独给予延胡索总碱的分布浓度，随

着给药时间的延长这种降低作用逐渐减弱，此现象

需进一步研究证实。 
林晓等[11]采用 Caco-2 细胞模型研究发现配伍

薄荷油和丁香油后的麦冬多糖渗透系数 Papp 由

1.28±0.12 分别增加到 3.10±0.25 和 2.18±0.24
（P＜0.05），表明薄荷油、丁香油可促进麦冬多糖

口服吸收，但是与细胞毒性有高度相关性。王凌[12]

将常用的芳香开窍中药（冰片、薄荷、藿香油、桂

皮油）与丹参酮提取物合用，发现对丹参酮 IIA 的

吸收均有一定程度的促进作用。王伟等[13]研究石菖

蒲挥发油对大鼠体内人参皂苷 Rg1、Re、Rb1 吸收

的影响，结果表明，含石菖蒲挥发油复方中的人参

皂苷 Rg1、Re、Rb1 的 AUC 均显著高于人参总皂苷

组和不含石菖蒲挥发油的复方组，表明石菖蒲挥发

油能促进人参皂苷 Rgl、Re、Rb1 在大鼠体内的吸

收和生物利用度。吴雪等[14]考察芳香开窍药冰片及

石菖蒲对羟基红花黄色素 A（HSYA）血脑屏障通

透性的影响。结果表明，HSYA 配伍冰片及石菖

蒲后，AUC 脑/AUC 血均显著升高（P＜0.05），且

石菖蒲可影响 HSYA 在大鼠体内的分布。HSYA、

HSYA＋冰片、HSYA＋石菖蒲组 HSYA 在大鼠血

浆及脑匀浆中的 AUC0→8（ng·min/mL）分别为

77 228.76±2 873.19、81 949.04±2 283.11、28 479.63±
2 431.71，55 925.0±2 434.28、82 768.53±3 277.00、
70 914.29±2 900.71，各组 AUC 脑/AUC 血分别为

0.72、1.01、2.49。 
1.2  冰片、薄荷醇等对配伍药物口服吸收及其生物

利用度的影响 
冰片为龙脑香科植物龙脑香 Dryobalanops 
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aromatica Gaertn. f. 树脂的加工品或菊科植物艾纳香

Blumea balsamifera (L.) DC. 叶提取的结晶，或以樟

脑、松节油等为原料，经化学方法合成的精制品[15]。

肖衍宇等[16]采用在体肠循环研究表明，冰片可以促

进磷酸川芎嗪的肠道吸收，其促吸收作用和冰片的

用量有关；药动学研究表明，冰片提高了磷酸川芎

嗪大鼠体内生物利用度，大鼠 ig 给予磷酸川芎嗪、

磷酸川芎嗪＋冰片、磷酸川芎嗪＋维拉帕米，磷酸

川芎嗪达峰时间 tmax（min）分别为 10±2.89、30±
2.57、20±3.12，峰浓度 Cmax（μg/mL）分别为 1.87±
0.56、2.36±0.76、2.15±0.58，AUC0-t（μg·min/mL）
分别为 172.68±34.78、224.15±32.47、245.13±
28.64，配伍冰片或维拉帕米后磷酸川芎嗪相关药动

学参数都有一定的提高。Chen 等[17]通过测定大鼠 ig
给予川芎嗪合并冰片前后磷酸川芎嗪的血药浓度，

计算相关药动学参数，得到配伍前后磷酸川芎嗪的

AUC 分别为 37 174、68 849 mg·min/mL（P≤0.05），
Cmax 分别为 562 和 931 ng/mL（P≤0.01）；同时发

现冰片的服用时间影响磷酸川芎嗪在体内的达峰时

间。胡慧玲等[18]采用大鼠原位肠循环灌注模型研究

盐酸小檗碱与冰片配伍前后吸收动力学变化，结果

显示配伍冰片中、高剂量（10、20 μg/mL）组能够

显著提高盐酸小檗碱的吸收速率常数 Ka（h−1），分

别由配伍前的 0.024 9±0.004 1 提高至 0.038 4±
0.006 1、0.035 0±0.003 1。此外，He 等[19]研究配

伍冰片前后秋水仙碱的吸收动力学变化，发现在配

伍冰片后秋水仙碱 Cmax 和 AUC0→8均有所提高，并

认为冰片可通过抑制 P-糖蛋白（P-gp）增加秋水仙

碱的吸收。Zhou 等[20]证实了冰片能够显著提高木通

皂苷 D 在回肠的渗透性。 
薄荷醇对柴胡皂苷的药动学影响研究表明，配

伍前后柴胡皂苷的吸收速率常数分别为 0.35、0.90 h−1，

吸收相半衰期缩短近 1/3，表明薄荷醇可增加柴胡

皂苷的吸收[21]。 
2  中药挥发性成分对相伍药物口服吸收促进作用

的机制探讨 
中药挥发性成分吸收促进剂的作用机制是非特

异性的，主要包括：1）增强细胞膜的流动性、促进

细胞膜孔形成、降低黏膜层黏度、提高膜通透性；2）
抑制水解酶作用，增强药物药效发挥能力；3）暂时

改变药用部位上皮细胞间的紧密连接状态，利于药

物通过；4）防止蛋白聚集，增强药物的热力学运动；

5）增大药用部位单位时间血流量，提高细胞膜内外

药物浓度的梯度[22-23]。 
2.1  影响 P-gp 和代谢酶 

在体肠循环实验和药动学研究结果表明，维拉

帕米和冰片分别与磷酸川芎嗪配伍，通过 AUC 结

果看出维拉帕米和冰片均促进了磷酸川芎嗪在大鼠

体内的吸收，其增加的程度与单独给磷酸川芎嗪相

比分别是（1.42±0.14）倍和（1.30±0.11）倍，认

为冰片提高磷酸川芎嗪的生物利用度的可能机制之

一是抑制了肠上皮细胞 CYP3A 酶的代谢和 P-gp 的

外排作用[16]。He 等[19]研究发现冰片通过抑制 P-gp
从而增加秋水仙碱的吸收。廖正根[9]运用外翻肠囊

研究复合吸收促进剂（1%壳聚糖、0.02%白芷挥发

油、0.06%冰片）对葛根素的促吸机制，其中 0.01%
白芷挥发油对葛根素在十二指肠 Papp 提高 1.6 倍，

复合吸收促进剂对葛根素在十二指肠可提高1.8倍。

推测抑制 P-gp 外排活动可能是复合吸收促进剂促

进葛根素吸收的一个重要原因，或是通过改变生物

膜的理化性质和生理结构，如油水分配系数等，同

时确定了复合促进吸收剂的安全剂量比例。 
P-gp 的活性主要决定于其表达量和与 ATP 酶

的偶联 2 个方面，至于冰片影响 P-gp 的具体机制，

是影响了 P-gp 的表达，还是与 ATP 的偶联，有待

于进一步研究[24]。 
2.2  影响细胞紧密连接 

紧密连接是肠上皮细胞间的主要连接方式，是

调节肠黏膜屏障功能的关键部位。王伟、吴雪等[13,25]

证明了石菖蒲提取物（含挥发油）对人参皂苷 Rg1

口服吸收有促进作用，但是人参皂苷 Rg1 不是 P-gp
的底物，推测其促吸收原因可能为石菖蒲提取物使

胃肠壁细胞间的紧密连接松弛。Qi 等[26]采用 Caco-2
细胞模型研究川芎挥发油促进 HSYA 的口服吸收作

用，采用测定电阻和免疫荧光观察在紧密连接蛋白

claudin-1 的亚细胞定位的改变情况，结果表明，川

芎挥发油可以通过打开细胞紧密连接提高生物药剂

学分类系统的第 3 类药物 HSYA 的生物利用度。 
2.3  影响细胞膜的理化性质和生理结构 

研究表明，芳香类药物可以调整胃肠运动、促

进肠吸收，可能是通过调节及保护肠组织的屏障功

能，从而对胃肠道进行保护。补中益气汤是通过调

节胃肠运动从而促进小肠的吸收功能。通过调节细

胞膜流动性来调节胃肠道运动，保护胃肠道是其中

一个原因[27-28]。 
冰片是一种常用的吸收促进剂，其作用机制为
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使细胞膜上的磷脂双分子层运动更加有序，使膜的

通透性增加，从而有利于药物吸收。唐方[29]探讨了

紫苏中的挥发油与紫苏的芳香醒脾、调整胃肠运动

作用的相关性，发现紫苏叶油可通过增加模型大鼠

结肠平滑肌细胞膜流动性，来达到对肠道的保护作

用。王凌[12]将常用的芳香开窍的中药（冰片、薄荷、

藿香油、桂皮油）与丹参酮提取物合用，采用原位

肠灌注模型，发现吸收促进率常数（Ka）较丹参酮

组分别提高了 37.2%、29.2%、35.9%、50%，渗透

系数 Papp 较丹参酮组分别提高了 32.0%、28.1%、

29.7%、43.0%，表明 4 种芳香开窍药对丹参酮 IIA

的吸收均有一定程度的促进作用，认为此作用与其

能无选择性地影响上皮细胞膜的结构有关。 
2.4  影响 5-羟色胺的浓度 

5-羟色胺（5-HT）是重要的神经递质和细胞内

信使，主要分布于胃肠道、中枢系统和血小板中，

通过与不同器官上的膜受体结合而发挥作用。存在

于胃肠道的 5-HT 主要参与胃肠道运动与分泌的调

节。存在于中枢神经系统的 5-HT 可调节情绪和认

知，因此被认为是“脑-肠轴”的重要递质[30-31]。 
促进药物肠道吸收与 5-HT 量的提高有关，李

晓莉[32]研究表明 5-HT 可以促进胃的动力和十二指

肠协调，而且刺激小肠和大肠的蠕动，加快食糜在

小肠和大肠的通过，发挥全胃肠促动力作用，从而

促进药物吸收。Jin 等[33]研究发现肠黏膜受到刺激

诱导 5-HT的释放与豚鼠结肠推进运动的调节有关。

至于挥发性药物是否是因为提高 5-HT 水平从而影

响其他药物的口服吸收还有待研究。 
3  分析及展望 
3.1  挥发性成分促进药物口服吸收机制的初步研究 

目前关于挥发油和具有挥发性成分药物促进药

物口服吸收的研究相对较少，初步研究表明，白芷

挥发油和薄荷油等可以促进与其相配伍的中药有效

成分吸收，但相关机制尚不清楚。部分具有挥发性

的单体药物，如冰片、薄荷醇，促进药物口服吸收

的机制得以初步阐明，目前在这方面研究较多的是

具有芳香开窍的中药白芷、冰片、石菖蒲等。但是，

大多数中药挥发油及挥发性成分对配伍药物口服吸

收的影响尚需进一步研究并加以总结。含有挥发性

成分的芳香开窍中药不仅自身具有良好的细胞通透

性，还具有促进其他药物在某些器官组织的细胞通

透性，为研究挥发性物质促进药物口服吸收提供了

一些依据，有助于对其促进口服吸收的研究。 

3.2  中药挥发性成分对药物口服吸收机制的影响

研究有待深入 
中药挥发性成分促进药物口服吸收的机制与细

胞紧密连接和 P-gp 有着密切的联系，但其机制尚不

明确。可以利用在体肠灌流、Caco-2 等模型来研究

挥发性成分是否是通过影响 P-gp、细胞紧密连接等

因素来影响药物口服吸收。一些挥发油可能是通过

改变生物膜的理化性质和生理结构，从而促进药物

的口服吸收。细胞膜中具有磷脂双分子层，细胞膜

的流动性主要依赖于脂质的变化，挥发性成分的脂

溶性较强，与细胞膜上的磷脂具有相似相容原则，

推测中药挥发油对细胞膜有影响，表现在影响细胞

膜的流动性。同时挥发性成分也可能通过改变药物

油水分配系数促进其他药物的吸收。5-HT 主要分布

在脑部和肠道，挥发性药物在脑中通过提高 5-HT
水平来促进其他药物的脑部分布已经有相关报道。

另外，5-HT 在肠道中调节肠道的蠕动作用，通过对

5-HT 提高影响胃肠道运动从而促进其他药物吸收

的现象及机制也有待进一步探讨。 
目前，吸收促进剂的研究很多，但是因为安全

等原因，实际上应用的还不是很普遍。挥发性成分

作为中药中的有效成分，如果还具有促进其他有效

成分的口服吸收功能，在临床用药上即可达到安全

用药的目的。关于挥发性成分促进药物口服吸收的

机制有待进一步研究，研究意义深远。 
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