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血清药物化学及其在功能性食品研发中应用展望 
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摘要：简要介绍了新兴学科血清药物化学的发展历程、学科理论基础、研究范畴及其实践研究概况，阐述了其在中药药效物质

基础研究和新药开发中的积极意义，并展望了其在功能性食品研发、特别是在食品功能因子研发中的应用前景。 
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Abstract: The development, theoretical foundation, study area and research progresses of serum pharmacochemistry were reviewed in this 

paper, and the important meaning of serum pharmacochemistry in the basic research of effective materials in traditional Chinese medicine and 

the development of new drugs were also described. Additionally, its prospective application in the research and development of functional food 

was also analyzed. 
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血清药物化学是上个世纪 80 年代新兴的一门科

学，是以药物口服给药后血清为研究对象，按与传统

药物化学相同的研究方法，多种现代技术综合应用，

从给药血清中分离、鉴定药源性成分，研究血清药源

性成分与传统疗效的相关性，阐明药物体内直接作用

物质及其体内动态过程的应用科学。经过二十年的发

展，血清药物化学得到日益广泛的研究和应用，已成

为中药药效物质基础研究的有力手段，亦成为指导新

药开发的一种有效方法[1~2]。 

1  血清药物化学的发展历程 

1988 年，日本学者田代真一基于“人体胃肠道中

寄生菌群能够通过水解苷类物质获得能量来源，中药

产生生物活性的成分可能是中药经过菌群代谢之后的

产物的想法，提出了“血清药物化学”的概念[3]。但

概念提出后很长一段时间都很少见有相关研究报道。

1994 年鹿野美弘、王喜军、王莎莎等人先后发表了有

关茵陈蒿的血中移行成分及药代动力学、口服远志提 
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取物后血清中活性成分分析的研究论文[4~5]，使血清药

物化学的工作被真正付诸实践。此后王喜军等进行了

大量血清药物化学的实践研究工作，1997 年，发表了

“中药及中药复方的血清药物化学研究”一文；2001
年发表了“中药血清药物化学的理论与实践”一文，

完成了“中药血清药物化学方法的建立与实施”的系

统研究工作（荣获 2002 年度国家科技进步二等奖），

使中药血清药物化学的理论及方法实现了系统化及规

范化[6]。从此，血清药物化学的研究逐渐进入了一个

全新的局面，并得到了日益快速的发展。 

2  血清药物化学的理论基础与研究范畴 

2.1  理论基础 
传统中药多为口服给药，口服后，药物成分或经

过消化道直接吸收入血液；或经消化液、消化酶及肠

内菌群的作用分解成次生代谢产物被吸收入血液；或

经肝微粒体酶代谢成有活性的代谢产物。无论经过上

述何种途径，其有效物质必须以血液为介质输送到靶

点，从而产生作用。因而给药后的血清才是真正起作

用的“制剂”，血清中含有的成分才是中药的体内直接

作用物质[2]。其组成包括：（1）中药所含成分的原形；

（2）中药所含成分的代谢产物；（3）药物有效成分经
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血液运转而使机体应激产生的生理活性物质，如激素

类、递质等，血液中本身并无此类成分。因而中药的

药效物质基础必须在给药后的血清组成中进行探讨

（直接刺激胃肠道药物及外用药除外）。血清药物化学

正是基于以上理论而建立和发展的。 
2.2  研究范畴 

血清药物化学的研究目的决定其研究范畴包括以

下几方面：口服样品成分分析及品质评价；实验动物

的选择；给药方案的确定；采血时间及采血方式的确

定；含药血清样品的制备；血清样品分析方法的选择；

血中移行成分的制备；血中移行成分与中药传统疗效

相关性研究；代谢产物及代谢途径研究；中药及复方

的药代动力学研究。中药血清药化学主要研究对象是

动物给药血清中药源性小分子物质及其次生代谢产

物。 

3  血清药物化学对中药物质基础研究和新药

开发的意义 

3.1  对中药药效物质基础研究的意义 
血清药物化学作为研究中药、特别是复方中药物

质基础和作用机理的一种新思路，与传统的体外药效

物质基础研究方法相比，具有特别的优点：（1）可以

排除或降低中药制剂本身许多理化性质和其它因素的

干扰。中药中化学成分非常丰富、复杂，对其进行系

统的分离、纯化和鉴定本身就已是一个巨大的工程；

而且中药制剂中各种电解质、鞣质、不同的 pH 值、

渗透压等都会给中药物质基础研究带来很多的干扰；

而给药后的血清中药源性成分相对简单许多，制剂本

身的许多干扰因素也可避免，从而可以提高研究的针

对性，显著减少研究的工作量并降低研究成本，大大

提高研究的工作效率。（2）可以避免直接体外实验可

能得出的错误结论。药物口服要经过吸收、分布、代

谢等一系列过程，在这些过程中，有些直接体外药理

实验有效的成分，存在不能被吸收或代谢后失活的可

能；而有些成分在体外试验中无效，而经吸收代谢后

可转化为活性成分，或通过神经体液系统而发挥药效，

因而体外研究并不能完全反映药物的药效物质基础。 
不过，血清药物化学的研究也有一定的局限，其

主要适用于研究通过血液而起治疗作用的中药，如治

疗糖尿病、调节内分泌、降血脂、改善或治疗动脉硬

化、抗病毒等药物，而对于一些有效成分不通过血液

起作用的药物，则不能用此方法，如一些外用药和直

接刺激胃肠道药物如泻下药芒硝、大承气汤等[2,6]。 

3.2  对新药开发的意义 

以中药及复方为基础，优化原处方、改善剂型，

或是提取、富集其中有效成分开发新药，一直是新药

开发的一个重要途径。根据血清药化学的方法分析血

清中外源性的小分子物质及其次生代谢产物，同样是

指导新药开发的一条较好的思路。利用血清药物化学

研究获得的功效物质及其作用机理，可以研制出有效

物质明确、作用机理清楚、质量稳定可控的创新药物。

而且，如果能够发现某种方剂中并不存在的化学小分

子物质在给药后出现在血清中，那么鉴定出的这种小

分子物质的结构就有望成为未来先导化合物的雏形；

如果进一步能够阐明这种小分子的产生过程和机制，

那么就有可能通过研究类似的转化过程而设计该类药

物的生物合成路线，这样该类药物的生产工艺就不会

仅仅停留在化学合成上。因而中药血清药物化学为新

药开发提供了一条快速、准确的捷径[1]。 

4  血清药物化学的实践研究 

血清药物化学概念提出 20 年来，不少学者对其

进行了不懈的探索。田代真一等用该方法分别对柴苓

汤、三黄泻心汤、小青龙汤、补中益气汤、小柴胡汤

及单味中药进行了研究；黑川昌彦等运用此方法对

142 种汉方药进行了筛选，结果发现了 32 种有抗单纯

疱疹病毒活性的药物[7]；Wang S 等进行远志的血清药

物化学研究，从中发现了远志镇静催眠的药效成分

TMCA 及其体内代谢物 M-TCMA[5]；杨奎等也运用血

清药化学对系列川芎药物展开了一系列的研究[8]；进

入 21 世纪以来，血清药物化学在单味中药及复方中药

的研究报道数量更呈现出快速增长的趋势。 
4.1  单味中药的血清药物化学研究 

杨波等[9]开展东北红豆杉的血清药物化学研究并

结合药效学验证，发现其血中主要移行成分紫杉醇、

紫杉脂素、异紫杉脂素、紫杉宁、三尖杉酯碱、银杏

双黄酮等物质为北红豆杉的药用有效部位群。 
王喜军等对茵陈蒿展开研究，发现其给药血清中

主要药源性物质 6,7-二甲氧基香豆素，并通过药效学

试验发现其具有利胆、抗炎、利尿、降血脂等一系列

茵陈蒿生药的药效，从而证明其是茵陈蒿的有效成分
[10]。此外，他们还对越桔茎叶展开研究，结果发现熊

果苷和秦皮苷被吸收入血，而且药效试验证明它们的

活性与越桔疗效有相关性，从而表明秦皮苷和熊果苷

为越桔茎叶的体内药效物质[11]。 
王亚丽等[12]对当归的血清药物化学研究，发现其

给药血清中，藁本内酯二聚物、藁本内酯、z-Butylidene- 
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phthalide 等 5 个物质的相对含量比原药中高，分析这

些成分有较高的生物活性。 
此外，还分别有许多学者对地黄[13]、土茯苓[14]、

补骨脂[15]等中药材展开血清药物化学研究，并取得一

些可喜成果。 
4.2  复方中药的血清药物化学研究 

王喜军等对复方安替威胶囊展开研究，结果发现

其口服给药血清中产生 19 个药源性成分，其中 5 个为

新产生的代谢产物，14 个为原方成分直接入血；通过

体外抗 SARS 病毒实验证实，以这 19 个血中移行成

分为主的有效部位群是复方安替威胶囊抗 SARS 病毒

的药效物质基础；并且发现绿原酸、黄芩苷既是入血

的主要成分，也是众多代谢产物的前体化合物，因而

推测它们最有可能成为药效的物质基础[16~17]。 
王喜军等[18]利用血清药物化学还进行了茵陈蒿

汤配伍规律的研究。结果检测并鉴定了茵陈蒿汤大鼠

血中移行成分 21 个；其中有 8 个成分只有在茵陈蒿汤

全方配伍的情况下才能被机体吸收，而这 8 个成分大

都具有较强的保肝利胆活性。从而说明方剂为“有制

之师”，并非药物间的简单加合，只有在科学配伍的前

提下，才能使需要的有用成分优化吸收；同时运用中

药血清药物化学可进行方剂配伍规律研究。 
笔者等人近日也开展了具有抗病毒等多种疗效的

复方中药克感利咽口服液的血清药物化学研究，并从

动物给药血清中检测出黄芩苷等 13 个药源性物质，其

中 9 个为原方成分直接入血，4 个为新产生的代谢产

物。这些药源性物质中部分成分已有许多明确的文献

报道具有抗病毒活性，从而为该药的抗病毒药效物质

基础研究奠定了良好基础。此外，这些药源性物质的

探明，还在一定程度上验证了该方君臣佐使方解的科

学性。 
此外，还分别有学者对六味地黄丸[19]、生化汤[20]、

复方五仁醇胶囊[21]、冠心 II 号煎剂[22]、银翘散[23]、归

苓片[24]等复方中药展开血清药物化学研究。 

5  血清药物化学在功能性食品研究中应用展

望 

随着社会和经济的迅速发展以及世界各国对环

境和健康的日益关注，回归自然、崇尚绿色、健康饮

食成为新的过任消费潮流，天然、安全、有效的功能

性食品在世界各国已成为一大热点。功能性食品发展

至今，大体形成了三代产品。第一代产品仅根据食品

中各类营养素和其他有效成分的功能来推断其保健功

能，这些功能没经何试验验证。目前欧美各国已将这

类食品列入一般食品，我国在《保健食品的管理办法》

实施后也不再批准这类保健食品。第二代产品是经过

动物和人体试验证明其具有一定生理调节功能的食

品。目前这类产品在我国功能性食品市场上占绝大多

数。第三代产品则是经过人体及动物试验证明其具有

某种生理调节功能，而且具有该功能的功能因子的结

构、含量及作用机理都已明确。目前发达国家功能性

食品主要为第三代产品；而我国市场上第三代产品还

仅占少数，而且功能因子多数从国外引进。为了满足

广大消费者的健康饮食需求，也为了使功能性食品走

出国门并与国际接轨，我国必须大力发展第三代功能

性食品。但是，要大力发展第三代功能性食品，首先

必须大力进行食品功能因子的研发[25-27]。在这方面，

血清药物化学将成为一种有力手段和有效方法。 
在几千年药食同源理念指引下，传统的中医药养

生保健理论是指导我国功能性食品研发最具影响力的

基础理论；而中医药特色则是我国功能性食品在国际

上最鲜明的特色之一。近些年，富含食品功能因子的

各种天然产物、特别是药食两用的中药资源已成为我

国开发功能性食品的资源宝库[28]。对这些年我国已注

册的近万种国产保健食品进行分析统计，亦发现其中

以中药材为原料的产品占绝大多数。因此，我国食品

功能因子的研发，目前相对快捷有效的途径主要有两

条：一是大力从各种天然产物、特别是药食两用的中

药资源中寻找食品功能因子；二是加强对第二代功能

性食品的功效物质基础的研究，探明其中的功能因子。

而在这两个方面，血清药物化学都大有用武之地。 
其实，功能食品中的功能因子，与中药中的药效

活性成分基本类似，特别是对于一些药食两用中药资

源，其针对相同功效的药效活性成分与食品功能因子，

根本就是同样的化学物质，只是由于行业不同造成用

词差异。上述食品功能因子的两条研发途径分别类似

于单味中药和复方中药药效物质基础的研究。因而，

完全可以参考中药血清药物化学研究方法进行药食两

用中药资源和第二代功能性食品中功能因子的研发。

在血清药物化学研究获得血清“药源性”化学物质的

基础上，再结合适当的“药源性”化学物质的功效试

验，即可相对高效地筛选出食品功能因子。而且，与

传统的体外食品功能因子筛选方法相比，由于动物口

服后的血清中“药源性”化学成分较原药（或原食品）

简单许多，可以大大缩小功能因子的筛选范围，从而

提高了研究的针对性，将会显著减少研究工作量并降

低研究成本。 
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因此，随着功能性食品产业的迅速发展和巨大的

市场需求，进行功能性食品研发、特别是食品功能因

子的研究与开发，将成为今后血清药物化学的一个重

要研究发展方向；而血清药物化学亦将成为功能性食

品研发的重要方法和手段。 
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