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摘 要：中药药物代谢动力学（中药药动学）研究是近年来兴起的中药研究的新领域，研究了一些

中药和复方，提出了一些相关的理论假说，但总体上尚处于初期的探索阶段，需进一步地深入研究。本

文总结与评述了中药药动学近年来的研究进展，探讨了中药药动学的概念、中药药动学研究的特点与

难点，从而提出了基于药效物质基础的中药药动学研究模式的设想。
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尽管数 10 年来利用现代技术开展了大量的中
药研究工作，但与蓬勃发展的生命科学相比，进展

较为缓慢。中药的药效物质基础仍然是一个“黑盒

子”，体内过程尚不清楚，不能为临床用药提供更为

科学的指导。中药药动学是近年来兴起的边缘学

科，是药动学在中药领域的应用与发展，借助药动

学的方法，定性、定量地研究机体对中药的处置。但

由于中药的特殊性与复杂性，使得其与传统的药动

学在理论和实践上都有所区别。中药药动学研究有

助于揭示中药的药效物质基础、方剂组方原理；有

助于指导临床合理用药、控制不良反应；有助于促

进中药的剂型改革和新药研发，对深化中药的现代

研究具有重要意义。

一、中药药动学研究的概念

药物代谢动力学，简称药动学，是借助动力学的

原理研究机体对药物的处置即研究药物在体内的吸

收、分布、代谢、排泄等过程规律的科学。目前，虽然

不少文献论述中药药动学，但较少能给出较为明确

的定义。经典的中药药代动力学（简称中药药动学）

是借助于动力学原理，研究中草药活性成分、组分、

中药单方和复方的体内吸收、分布、代谢和排泄的动

态变化规律及其体内时量-时效关系，并用数学函数
加以定量描述的一门边缘学科[1]。中药复方药代动力
学是应用药代动力学原理研究中药复方的体内过程

及动力学规律的科学[2]。中药药动学是药动学在中药
研究方面的应用和延伸，突出中药的特殊性，结合复

方用药的特点，体现中医的整体思想等将会更好地
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表征其内涵。从形式上看，把中药仅看作药动学的一

个定语，以加“中药”二字于药动学研究内容之前定

义中药药动学，似乎有些简略；从内容上讲，由于中

药成分复杂，简单地套用化学药、天然产物的模式，

难以有效表达中药的动力学特征，因为中药的单体

成分不能反映中药的药效，同样不能代表中药的药

动，这已是共识。我们设想，中药药动学是通过对中

药效物质基础中的各个成分的药动学参数的测定、

分析，结合药效学，建立合适的相关数理模型，对药

效物质基础中的各个成分的药动学参数进行科学

地、系统地处理，得出整体的药动学参数，以表征中

药的体内过程。中药单体的药动学测定与化学药没

有区别，目前已有很多报道。如何建立适于药效物质

基础的数理模型和拟合药动学参数需要理论突破与

实践创新。

二、中药药动学研究的特点与难点

化学药绝大多数是单体化合物，结构明确，定性、

定量比较容易，且多单独用药，几乎不存在像中药应

用时的配伍、组方；单独服用时不存在药物之间的相

互作用，因而药动学研究比较简单，其结果也能很好

地反映药物的体内过程，能有效地指导临床。与化学

药相比，中药药动学研究有如下特点与难点：第一，中

药用药强调组方配伍的复方形式，复方是基于“七情

和合”中医配伍理论以及符合“君臣佐使”等组方原

则。同时，临床采用辨证施治，同一药味在不同处方环

境中效用不同。因而同一种中药成分的药动学参数会

受很多因素影响，这是与化学药显著不同之处 [3]。第
二，中药成分复杂，且多数成分不明。如此复杂的成分

进入人体后，其中很可能存在药物间相互作用，而且

这种相互作用可能比较复杂，进一步增加了研究的难

度。第三，中药中的一些已被证明的活性成分，如多糖

类等，由于结构多样，种类繁多，精确测定尚存在困

难。第四，内源性成分的干扰，某些中药中的一些生物

活性成分，在正常的人体中也有存在，在测定时会形

成内源性干扰。第五，中药原材料中多数成分含量很

低，服用后血浆中的浓度更低，提取分离有一定困难，

同时，一些标准对照品不易获得，定性、定量困难。第

六，中药药动学测定时的血药浓度-时间曲线上出现
多峰现象比较普遍，原因尚未完全阐明。如大鼠给予

左金丸后，其中的小檗碱、巴马汀、药根碱的浓度-时
间曲线均出现了明显的多峰现象[4]。

三、中药药动学研究的现状

1. 中药药动学研究的相关理论和假说
随着中药药效学研究的深入，如何从药动学方

面阐释中药的效应是亟待解决的重大课题之一。我

国学者对中药药动学进行了一些较为深入地研究和

探讨，取得了一些颇有意义的成果：在实践上，采用

血药浓度法、药理效应法、毒理效应法等对一些中药

（复方）进行了初步的药动学研究 [5]；从理论上，提出
了一些相关的研究理论和假说，如“证治药动学”[6~7]、
“复方效应成分药物动力学”[8]、“中药胃肠药动学”[9]、
“辨证药动学”[10]、“中药胃肠药动学”[10]、“血清药理
学”[11]、“中药血清药物化学”[12]等。这些理论与假说从
不同的角度、不同的层面论述了中药药动学研究思

路和方法，促进了中药药动学的发展，也存在一些有

待于深入解决的问题：第一，中药药动学中的中医概

念虽然理论上加强了医、药之间的联系，但实践上难

以操作。其中一个原因在于目前对一些中医概念的

定量、定性地表征缺乏统一的认识和客观公认的标

准。第二，基于中药成分的复杂性，提出中药由于配

伍使用而能显著地影响相互之间的药动学参数。中

药（复方）含药数味甚至数十味，成分成百上千，其间

存在相互作用的可能性是极大的，可行的研究方法

与模式尚处在探索阶段。第三，血清药理学和中药血

清药物化学主要侧重于中药药效学和药物化学，对

药动学的涉猎较少，其理论和思路也有待完善[13]。第
四，中药药动学理论以经典的药动学理论为基础，结

合中医用药理论和原则，建立可以定性、定量表征中

药药动学的相关模型。借用最近提出“网络药理学”[14]

研究模式，如果单一成分的药动学是一条线，那么，

中药药动学就可能是一张网，是“网络药动学”。如何

评价这张“网”上的各个“点”、各条“线”在整张网中

的地位与作用，以及如何删繁就简，对这张网进行科

学地归一化、整合化等，则是有待解决的重要问题。

2. 中药药动学研究的方法
中药药动学研究方法移植于经典的药动学，主要

有两类：血药浓度法和非血药浓度的生物效应法，后

者主要有药理效应法、药物积累法、微生物指标法等。

对这些方法已经有多篇文献综述[2，5，15]。非血药度法方
法较局限、不具有普遍适用性、测定条件较难控制，加

之一些测定指标的客观性不强，以致重复性较差，应

用较少。在中药复方化学研究中，将中医中药传统理
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论与现代科学技术相结合，变模糊判断为量化评价，

应尽可能采用现代化分析技术开展可量化的、与中医

药理论相对应的药理模型的研究[16]。同样，在药动学
研究中，血药浓度法因其定量准确、方法成熟、测定仪

器精密多样等诸多优点，是药动学研究的主要手段。

3. 近 5年来药动学研究的中药（复方）
中药（复方）药动学的研究进展，已有多篇综述

论及[2，5，9，15]。近 5年来，研究的中药主要有丹参（丹参
水提物[17]、丹参提取物有效成分 [18]、丹七注射液 [19]、以
及冰片对丹参 [20]、双参通冠方片中丹参 [21]、降香对丹
参 [22]、郁金对丹参 [23~24]、双丹方中丹皮对丹参 [25]、檀香
对丹参 [26]药动学的影响）、黄连（黄连解毒汤 [27 ~29]、黄
连-木香药对提取物 [30]、黄连-吴茱萸药对 [4，31]、黄连-
肉桂药对[32]、黄连与厚朴药对[33]、黄连与生地黄[34]）、葛
根（葛根提取物及复方脑得生片 [35]、葛根芩连煎剂 [36]、
愈风宁心片 [37]、通脉方 [38]）、川芎（补阳还五汤 [39]、川
芎-赤芍药对[40]、川芍-郁金药对 [41]）、三七、人参（冰片
对三七 [42]、清脑宣窍方 [43]、参麦注射液[44]、复方双参通
冠[45]、生脉注射液 [46]）、大黄（桃核承气汤 [47]、三黄泻心
汤 [48]）黄芩（泻心汤 [49~50]、葛根芩连煎剂 [51]、功劳去火
片 [52]、黄芩汤 [53]、黄芩提取物胶囊 [54]、银黄颗粒剂 [55]）。
同时，系统论述中药药动学的专著也有出版[10，56]。

目前中药药动学研究呈现如下特点：第一，对单

体成分的药动学研究较为透彻深入，从离体的细胞、

肝微粒体等到在体的实验动物如小鼠、大鼠、犬等多

有报道。这种按天然产物的单化合物的研究模式，不

能完全表征中药药动学。第二，少数研究采用了多个

单体成分同时定量的方法，测定了一些单味中药的药

动学。从中医用药的整体观来讲，这比测定单个成分

更具说服力。但一些此类研究缺乏相关复方对照，没

有结合整方研究，探讨这些单体药动学在整方药动学

中的地位与作用，也就不能完全阐明中药药动学。偶

见同时测定单体和复方药动学的研究[31]。第三，建立
了很多多成分同时定量的分析方法，但这些方法多停

留在单纯建立一种同时测定多个化合物浓度的分析

方法上，在药动学上的应用较少。如何把这些方法应

用于中药药动学研究，是需要解决的问题。第四，煎剂

口服、多次用药是传统的方法，国人仍基本沿袭之。目

前实验研究中多采用有机溶剂提取，单次给药，其结

果能为临床提供多大的参考价值，值得深入探讨。第

五，低层次重复研究较多，系统研究很少。单味药或者

药对研究较多，对复方研究很少，实验动物研究较多，

人体的研究很少。同时，一些研究中中药来源不明，提

取工艺缺乏标准化，导致测定前的不确定性，同时测

定时缺乏严格的质控与对照，测出的结果差别较大。

第六，从实践上讲，药动学研究的主要意义之一是指

导临床用药，但目前的多数研究仅停留于学术层面，

尚不能为临床提供参考。此外，表面现象的观察性研

究较多，深入机制的探讨性研究较少。大多套用化学

药的药动学，反映中医用药理念的理论性创新较少。

四、基于药效物质基础的中药药动学

总结目前中药药动学研究的现状，我们提出基

于药效物质基础的中药药动学的设想，建议中药药

动学研究结合药效学，从药效物质基础的药动学研

究入手。

1. 药效物质基础是中药研究的主要内容之一
药效物质基础的鉴定与确证是中药现代化与国

际化的基础与关键。中药（复方）药效物质基础是某

一特定复方经与人体作用后，在发挥疗效的特异性

的靶器官、靶组织中达到一定浓度，并发挥生物学效

应的直接或间接来源于该复方的非内源性生物活性

物质的总和（毒性成分除外）。一些间接来源于该复

方的、类似前药的生物活性物质也应是该方的药效

物质基础组成部分[57]。同时，根据药效-浓度原理，由
于服用药量的限制，一个特定复方的药效物质基础

成分的数目是非常有限的[57]。中药药效分子组合的构
成应当是简单的[58]。中药现代化的主要任务之一是
“去粗取精、去伪存真”：理论上，用现代语言来阐释

中医；实践上，用现代技术精简中药。药效物质基础

应是中药（复方）中的“精”、“真”的主要组成部分。因

此，对药效物质基础的研究是中药的主要研究内容

之一。对中药而言，药动学研究的意义除了科学地计

算药物剂量以达到有效的治疗浓度、获得最佳的疗

效并控制不良反应、提高临床治疗效果外，其另一意

义是通过药动学的研究，阐明各药效成分之间可能

存在的相互作用，为药效学提供相关的数据支持。一

般认为中药是多成分、多靶点的，其作用是多成分间

的协同与拮抗等相互作用的综合结果。中药的多成

分是确定无疑的，多靶点也是不容置疑的。如黄连中

仅小檗碱就可作用于环氧化酶-2、DNA拓扑异构酶、
N-乙酰转移酶、端粒酶、g-P糖蛋白等多个靶点[59]。但
多成分间的协同与拮抗作用则未必全是，需要相关

实验数据的证实。
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2. 药效物质基础是中药药动学检测指标选择的
依据

由于中药成分的复杂性，对中药中的所有成分进

行药动学分析，一是不现实，技术上尚有难度，二也没

必要。目前认为仅检测一个化学成分不能代表中药的

药动学，但测得的成分越多也未必越能代表复方药代

学[60]。中药药动学检测指标的选择尚未有公认的标准。
大多研究是测定单个或数个含量丰富、又有一定生物

活性的药效成分，如黄连中的小檗碱，葛根中的葛根

素，川芎中的川芎嗪，丹参中的丹参素、丹酚酸等。中

药药动学测定时指标成分的选择需多考虑药效物质

基础，同时测定尽可能多的药效物质基础成分，通过

药效物质基础药动学的有机整合以表征中药药动学，

以药效物质基础的药动学指导临床用药。根据上述药

效物质基础的界定，小檗碱、葛根素、川芎嗪都是含黄

连、葛根、川芎等复方的药效物质基础成分，其药动学

测定能提供一些相关信息。但孤立地测定这些成分，

指导意义有限。同时，尽管药效物质基础中的成分可

能非常有限，但这些成分间可能存在相互影响，且这

种影响可能会使得中药与单体的药动学差别较大，甚

至大相径庭，因而建议多成分同时测定。此外，由于药

效物质基础与临床的疗效直接相关，药动学要为临床

用药提供有价值的参考，有必要以药效物质基础为检

测指标。目前很多中药的药效物质基础尚未完全阐

明，实践上尚有困难。对中药中尽可能多的含量大、有

确切生物活性的成分进行多成分同时定量测定是目

前较为切实可行的方法。

3. 在体的多成分同时定量是中药药动学研究的
技术支持

多成分同时定量分析方法的建立，为中药药动

学研究提供了技术支持。目前，对单味药中数种甚至

数 10 种成分同时测定的方法已有大量报道，如
《Journal of Chromatography A》、《Journal of Chro原
matography B》、《Journal of Pharmaceutical and
Biomedical Analysis》等分析方面的杂志，大量发表了
关于天然产物/中草药中多成分同时定量分析的文
献。但这些方法中很大一部分局限于体外分析方法

的建立，较少用于在体的药动学研究。药效物质基础

的多成分性决定了在体的多成分同时定量分析是复

方药动学研究的主要手段。鉴于中药的复杂性，目前

对一些经典的小复方或药对进行在体的多成分同时

定量分析，以探讨中药药动学研究的思路和方法，是

较为切实可行的：第一，经典小复方、药对等多经历

了数百年甚至上千年的临床应用，疗效相对确切，目

前需要药动学数据以促进其研究开发。第二，小复

方、药对中药味较少，且多为常用中药，目前的研究

也较为深入，很多相关的药效学评价已经完成，易于

结合药效进行研究。第三，复方虽小，但体现了中医

用药的原则，有利于保持中药特色，阐明中药的用药

理论。第四，小复方药味少，药效物质基础的数量少，

容易建立相关的测定方法，且方中的主要成分大多

已经明确，多有商品化的标准品和很多提取分离方

法以供参考。

4. 药效物质基础与药动学的研究需要理论突破
与技术革新

药效物质基础的分离和鉴定与药动学的测定

是中药研究的两大方面，也是两大难点。中药药效

物质基础的现代研究基本沿袭 20 世纪 20 年代从
麻黄中提取出麻黄碱的模式，虽然已分离出了数以

千计的化合物，但成药的却屈指可数。这种套用天

然产物研究的模式，由于脱离中医药理论，近来也

受颇多争议。目前中药药动学的研究也基本上是借

鉴经典的药动学方程，但由于中药是混合物，单个

成分的药动学并不能代表中药药动学。目前对单个

药物的作用、作用机制以及代谢研究的理论和方法

都很成熟，而对 2个、3个乃至多个成分同时用药时
不同成分之间的作用、作用机制以及代谢等研究却

缺乏成熟的理论和可行的方法。如何利用现代技术

从中药中获得全部的药效物质基础，以达到精简复

方、控制质量、保证疗效，以及如何通过经典药动学

方法建立相关的中药药动学模型，以达到明确剂

量、控制不良反应、指导临床用药，需要理论上的突

破与技术上的革新。

五、总结与展望

近年来，中药药动学研究取得了一些进展，但尚

处在初级的探索阶段，尚缺乏符合中药自身特征的

药动学研究与评价技术体系。中药药动学研究中的

难点既有理论性的，也有技术性的。当代新理论、新

技术的发展为中药药动学发展提供了良好的契机和

必要的条件。中药药动学要实现突破性的发展，要充

分借鉴、吸收和利用最新理论技术体系。最近提出的

网络药学（Network medicine）[61]、网络药理学（Network
pharmacology）[62~63]等关于药物"网络性"的理念跟传统
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的中药复方用药有一定的相似性，中药尤其是复方

中的多成分的药动学是否也存在类似的“中药网络

药动学”？新兴的代谢组学（metabonomics）是主要研
究机体内源性小分子的代谢产物的定性和定量分

析，而中药药动学主要是研究机体内外源性小分子

中药成分的定性和定量分析，因而对中药药动学研

究有极重要的借鉴意义。能否将代谢组学的研究理

念推广至中药复方药动学？能否在中药药动学的分

析技术、数据处理中借鉴和应用代谢组学的方法？能

否将中药药动学与代谢组学相结合形成基于中药复

方的“中药药动-代谢组合学”以建立治疗条件下外
源性中药成分与内源性小分子的同时定量和定性分

析，实现体内小分子的动态与转化“网络”？能否利用

“中药药动-代谢组合学”辅助鉴定和确证复方的药
效物质基础？这都是值得深入思考和探讨的问题。

综上所述，中药药动学研究从理论上，可以以经

典的药动学模型为基础，结合中药自身的特点与规

律，结合生命科学研究的新理念和新思维，建立适合

于表征中药的药动学模型；从实践上，可以从经典的

小复方、药对等入手，以药效物质基础的测定为目

的，以先进的分析仪器为手段，借鉴代谢组学等新学

科的研究策略和方法，实现中药药动学的新发展。
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Material Basis-based Pharmacokinetic Investigation of Chinese Medicine
Chen Xiuping1, Zhong Zhangfeng1, Xu Zengtao1, Yan Ru1, Li Pengtao2, Wang Y itao1

(1. Institute of Chinese Medical Sciences, University of Macau, Macau 999078, China;
2. Dongzhimen Hospital, Affiliated to Beijing University of Chinese Medicine, Beijing 100700, China)

Abstract: The pharmacokinetic study of Chinese medicine (CM) is a new research direction in recent years. The
pharmacokinetics of some CM and its formula have been investigated and a number of related theories and hypothe原
ses have been proposed, which provide some insights into this area. However, the overall studies in this aspect were
still at the early exploratory stage and further studies are needed. This paper summarizes the recent advances, inter原
prets the definition, characteristics and difficulties of CM pharmacokinetic study. The authors proposed the material
basis-based evaluation model for CM pharmacokinetic study.
Keywords: Chinese medicine, Pharmacokinetics, Material basis for efficacy of Chinese herb
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