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毛蕊花苷的稳定性、吸收特性和生物利用度 
研究进展 

万  茵* 
(食品科学与技术国家重点实验室, 南昌大学食品学院, 南昌  330047) 

摘  要: 毛蕊花苷作为自然界双子叶植物中具有丰富生理活性且普遍存在的重要苯乙醇苷类物质之一, 受到

研究者广泛关注。毛蕊花苷具有众多的中文名称和英文名称, 为规范研究者的使用, 本文首先对其诸多的名称

一一进行了分析, 建议依据首次从毛蕊花植物中发现将该物质命名为毛蕊花苷(对应英文名 verbascoside)最为

合理。然后本文阐述了毛蕊花苷的稳定性, 其含量在原料处理、存在于中性和碱性环境、加热、模拟消化等

过程中均会发生变化, 原因可能与其结构中的酯键和糖苷键发生断裂有关, 具体变化机理有待深入研究。最

后, 对不同实验模型下观测到的毛蕊花苷的吸收特性和生物利用度进行了总结, 并联系其稳定性探讨其生理

活性的可能影响因素, 以期为全面深入研究开发毛蕊花苷这一天然活性物质提供一定理论基础。 
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Research progress of stability, absorption characteristics and bioavailability 
of verbascoside 

WAN Yin* 
(State Key Laboratory of Food Science and Technology, School of Food Science & Technology, Nanchang 

University, Nanchang330047, China) 

ABSTRACT: As one of the ubiquitous important phenylethanoid glycosides amongdicotyledonous plantswhich has 

varied physiological activity, verbascosideis was widespread concerned by researchers. Firstly, this paper discussedall 

its Chinese names and English names to regulate the use of its name in subsequentresearches.It was suggested for its 

first report found from the Verbascum plants thatthe material named verbascosidewas the most reasonable. Then this 

paper describedthe stability of verbascoside.Its content wouldchange during raw material processing, existing in 

neutral and alkaline environment, heating, and simulated digestion process.The reason mightbe related to the 

cleavage of the ester bond and glycosidic bond in the molecular structure of verbascoside, but specific mechanism 

neededfurther research. Finally, the absorption characteristics and the bioavailability of verbascoside observed with 

different experimental models were summarized, while the possible factors affecting its physiological activity were 

discussed in relation to its stability, in order to provide certain theoretical basis for deeply study and develop this 

natural active substance. 
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1  引  言 

毛蕊花苷, 是一个结构为咖啡酸和 4,5-二羟基苯乙醇

(羟基酪醇)通过酯键和糖苷键与以 C3 位糖苷键结合鼠李

糖 C1 位的 β-D-吡喃葡萄糖结合起来的苯乙醇苷类物质。

现代药理学研究发现, 毛蕊花苷具有多种生理活性[1,2], 作
用机制尚不明确, 正在深入研究之中。本文对毛蕊花苷的

发现与命名、稳定性、吸收特性和生物利用度等进行概述, 
从不同视角探讨其活性的可能作用机制。 

2  毛蕊花苷的发现与命名史 

毛蕊花苷的发现史, 始于 1963 年, 由 Scarpati & 
Monache[3]从毛蕊花属植物 mullein (Verbascum sinuatum L.)
中分离得到, 这个苯乙醇苷类物质被命名为 verbascoside, 
遗憾的是当时没有列出结构鉴定的相关数据。1968 年

Birkofer 等 [ 4 ]将从洋丁香花(flowers of the common 
lilac(Syringa vulgaris L., Oleaceae))中分离得到的苯乙醇苷

物质命名为 acteoside。1982 年 Andary 等[5]从列当属植物

Orobanche  rapum-gen i s t ae  (Orobanchaceae )分离

verbascoside 的时候发现其与 acteoside 为同一个物质, 建
议后一名称不再使用。1983 年, Sakurai & Kato[6]报道了从

臭梧桐(Clerodendrontri chotomum Thunb, Lamiaceae, 日本

名 kusagi)中分离得到的一个新苯乙醇苷类物质, 被命名

为 kusaginin(臭梧桐宁)。因此, 这个物质有 3 个英文名称: 
verbascoside、acteoside、kusaginin, 而中文名称更多, 计
有毛蕊花(糖)苷、类叶升麻苷、洋丁香(酚)苷[7]、臭梧桐

宁、麦角甾苷[8]、阿克(替)苷[9]等。郑礼胜等[10]认为, 此 

化合物无甾体结构环戊烷并多氢菲 , 不应称为甾苷 , 麦
角甾苷是误名, 图 1 列出了毛蕊花苷和麦角甾醇的结构

式 , 两者无共同之处; 没有从类叶升麻中发现该物质的

报道, 类叶升麻苷亦是误名。但毛蕊花糖苷也不正确, 因
为该物质不是毛蕊花糖的苷类, 其结构中并不存在由蔗

糖的葡萄糖残基与 3 个半乳糖结合的五糖即毛蕊花糖

(verbascose, 分子式 C30H52O26, 分子量 828.7)。阿克(替)
苷是其英文名的音译名, 易与其他英文名类似的物质混

淆。故依据最早被发现的植物名称将该物质命名为毛蕊

花苷(对应英文名 verbascoside)比较合理。目前发现该物

质 广 泛 分 布 于 自 然 界 双 子 叶 植 物 中 , 如 车 前 科

(Plantaninaceae) 、 列 当 科 (Orobanchaceae) 、 玄 参 科

(Scrophulariaceae) 、 马 鞭 草 科 (Verbenaceae) 、 木 犀 科

(Oleaceae)、唇形科(Labiatae)、爵床科(Acanthaceae)等均

有存在, 此外在女贞属植物树叶制成的苦丁茶[11]、油橄榄

叶和果[12]、桂花[13]等食品资源中亦有报道。 

3  毛蕊花苷的稳定性 

原料处理(干燥、炮制等)、存在于中性和碱性环境、

加热、模拟消化等操作均会使毛蕊花苷的含量发生变化, 
因此需选择合适的工艺参数对原料进行加工, 以避免破坏

其有效成分毛蕊花苷的结构。 

3.1  毛蕊花苷在原料加工中的稳定性 

不少中草药在入药前需要进行不同方法的炮制以利

于保存或发挥其药效, 因此近年来对中药材原料炮制中有

效成分变化的研究报道很多。 

 
 

 
 

毛蕊花苷                                       麦角甾醇 
 

图 1  毛蕊花苷、麦角甾醇结构式 
Fig. 1  The structure of acteoside andergosterol 
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多数研究学者认为中药材经炮制后毛蕊花苷含量会

下降。将生地黄切片蒸制不同时间(0~60 h), 毛蕊花糖苷含

量随炮制进行逐渐下降, 至炮制 60 h 时其含量降至最初含

量的 1/3[14]。目前, 部分药材原料采用的主要炮制方法是酒

蒸法, 北京市中药饮片炮制规范要求为加黄酒和适量水后

密封蒸 15~24 h。钟恋等[15]发现酒炖地黄时毛蕊花苷含量

在前 13 h 含量逐渐下降到 50%左右, 而后趋于平稳。肉苁

蓉中含有较高量的苯乙醇苷类物质, 干燥加工温度越高, 
所得干燥品中毛蕊花苷含量越低[16]。马志国等[17]发现肉苁

蓉酒蒸过程中毛蕊花苷和异毛蕊花苷含量均逐渐降低。在

自然干燥或 60 ℃干燥时植物原料中毛蕊花苷的含量降低, 
Tamura 等[18]指出可能是植物体中 β-葡萄糖苷酶催化降解

和过氧化物酶催化氧化作用的结果, 酶活约失活于自然干

燥 24 h 后或 60 ℃干燥 3 h 后, 此后毛蕊花苷含量趋于稳定。

β-葡萄糖苷酶能水解结合于分子末端的非还原性 β-D-葡萄

糖苷键, 释放出葡萄糖和相应配基[19]。例如 β-葡萄糖苷酶

可将大豆异黄酮糖苷黄豆苷、大豆苷、染料木苷的糖苷键

水解后转变为活性苷元黄豆黄素、大豆黄素、染料木素[20], 
将橄榄苦苷转变为羟基酪醇 [21], 及用于柚皮苷的水解脱 
苦[22]等。过氧化物酶可催化含过氧化氢体系中各种还原剂

的氧化反应, 例如可催化酚酸类物质阿魏酸的氧化[23], 催
化降低甘蔗汁酚类物质绿原酸的含量[24]等。毛蕊花苷分子

中含有糖苷键和多个酚羟基, 应能作为这两种酶的底物被

催化发生结构变化。 
部分文献初步探讨了毛蕊花苷在炮制时的转化反应, 

主要是异构化为异毛蕊花苷或降解产生咖啡酸(结构式见

图 2)。尚伟庆等[25]调查发现地黄在清蒸炮制的过程中, 毛

蕊花苷的含量逐渐降低而异毛蕊花苷含量逐渐升高; 毛蕊

花苷含量在市售生地黄中为 0.41 mg/g, 在市售熟地黄中平

均为 0.26 mg/g, 异毛蕊花苷在生地黄中仅为 0.040 mg/g, 
而在熟地黄中平均为 0.082 mg/g, 增加了约 1 倍。中药材

女贞子是木犀科女贞属植物女贞(Ligustrumlucidum Ait)的
果实, 姜秋等[26]对女贞子苯乙醇苷类在酒蒸过程中的含量

变化进行了研究, 发现松果菊苷含量随酒蒸时间延长而逐

渐降低, 毛蕊花苷含量则先升高后降低, 在酒蒸的前 12 h
内随时间增加而升高, 原因不明, 随后降低, 可能发生水

解生成咖啡酸。 
郑玉忠等[27]发现以硫熏山药为原料制备所得六味地

黄丸中的毛蕊花苷含量低于不熏制山药所制六味地黄丸, 
推测原因有 2 个, 一是山药中残留二氧化硫导致药丸偏酸

性, 二是二氧化硫具有还原性, 导致毛蕊花苷降解或转变

为其他物质。目前仅见此篇报道涉及到毛蕊花苷化学结构

的改变可能是因还原作用所致, 真实原因有待证实。 
此外, 杨飞飞等[28]发现, 地黄炮制时接触金属器具会

导致毛蕊花苷含量下降。金属离子会螯合毛蕊花苷使其结

构发生改变[29], 可作为古法炮制药材时不用金属器具的合

理解释。 
与上述报道结论不同的是, 李会伟等[30]研究了不同

干燥方式对玄参有效成分的影响, 除红外干燥对所有有效

成分均有较大破坏外, 其他方式干燥后的玄参其毛蕊花苷

含量在干燥后有所增加, 虽然梓醇、桃叶珊瑚苷等含量下

降; 谷彩梅等[31]则检测到盐炙后车前子主要有效成分京尼

平苷酸、毛蕊花苷和异毛蕊花苷的含量均增加, 但其未讨

论毛蕊花苷在加工后含量增加的可能原因。 
 
 

 
 

异毛蕊花苷咖啡酸羟基酪醇 
 

图 2  异毛蕊花苷、咖啡酸和羟基酪醇的结构式 
Fig. 2  The structure of isoacteoside, caffeic acid and hydroxytyrosol 
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3.2  毛蕊花苷的酸碱稳定性和热稳定性 

对毛蕊花苷进行观察发现, 其结构在中性和碱性 pH
值环境中不稳定。彭素萍等[32]用枇杷叶紫珠地上部分的 
90% 醇提液作为供试品进行实验 , 发现与连翘酯苷

B(Forsythoside B)(分子式 C34H44O19, 分子量 756.7)一样, 
毛蕊花苷在 pH5、6 酸性条件下放置 120 min 损失不超过

5%, 比较稳定, 放置在 pH6.8 中性、pH7.4 碱性条件下易

降解, 经 120min 损失分别为 25.8%和 74.0%; 溶液中加入

适量抗坏血酸可明显提高其稳定性; 且光照对于其稳定性

影响较小。此结果与王曙宾等 [33] 观察到的连翘酯苷

A(forsythoside A, 分子式 C29H36O15, 分子量 624.59, 毛蕊

花苷同分异构体之一)在维生素 C 溶液中相对稳定的现象

非常类似, 可能归因于维生素 C 带来的酸性环境以及抗氧

化能力。连翘酯苷 A、B 均为苯乙醇苷类, 与毛蕊花苷一

样, 是咖啡酸、羟基酪醇分别与结合了五碳糖或六碳糖的

葡萄糖分子以酯键和糖苷键作用的结合物, 因此, 三者的

酸碱稳定性非常相似, 且与酯键和糖苷键的化学性质密切

相关。 
Vertuani 等[34]研究了毛蕊花苷在 pH 值分别为 5、6

和 7 时 80%乙醇水溶液中的稳定性, 结果发现毛蕊花苷在

中性环境(pH7)中 2~3周后完全降解, 而在弱酸性环境(pH5)
能保持最高比例的原型 (73%), pH6 时稳定性居中。

D'Imperio 等[35]亦报道了毛蕊花苷在 pH3 环境下稳定性大

于 pH7, 24 h 后回收率几乎 100%, 而中性环境下毛蕊花苷

回收率为 62.4%。 
毛蕊花苷在水中受热不稳定。Wong 等[36]将 16.1 mg

毛蕊花苷溶解于 100 mL 水中, 煮沸 8 h, 约 80%毛蕊花苷

会转变为异毛蕊花苷。 

3.3  毛蕊花苷纯品的消化稳定性 

在模拟人体胃液和肠液环境下, 毛蕊花苷的结构亦

会发生改变, 因此毛蕊花苷可能不是以原型形式而是其他

化学形式进入机体。 
崔庆玲等[37]研究了毛蕊花苷在人工胃肠液(37 ℃、 

130 r/min、36 h)中的稳定性, 其在人工肠液中降解程度(48%)
高于人工胃液(30%), 在人工胃液中主要转化为异毛蕊花

苷, 在人工肠液中除了异构化为异毛蕊花苷和另一同分异

构体外, 还发生降解, 脱去咖啡酸生成去咖啡酸毛蕊花苷。 
Cardinali 等[38]报道在体外人工胃液+小肠液消化条件

下毛蕊花苷原型很不稳定, 在试验条件下回收率为 53%, 
推断毛蕊花苷的有限生物利用度很大程度上是受其在机体

胃肠道中的低回收率影响之故。万茵等[39]研究毛蕊花苷在

酸性环境比中性环境稳定, 在 pH2 盐酸液中回收率最高, 
仅损失 7.44%, 在各人工消化液中孵育 4 h 均有损耗, 毛蕊

花苷的降解物包含咖啡酸和羟基酪醇等。 
可以看出毛蕊花苷消化稳定性与 pH 稳定性基本一致, 

但其在消化液中的稳定性是否仅受 pH 值的影响有待进一

步研究。 

4  毛蕊花苷的吸收特性和生物利用度 

外源化学物需被吸收进入机体才能发挥其生理活性, 
生物利用度为被吸收、被机体利用的外源化学物的比例, 
这个比例和物质的吸收特性(跨膜机制、速度和程度)密切

相关。绝大多数外源化学物的跨膜方式为被动扩散, 此方

式由膜两侧浓度差驱动, 并受化学物的脂溶性和水溶性影

响。除了测定化学物的脂水分配系数以粗略估计其透膜能

力外, 多种复杂的方法也普遍应用来评价化学物的肠吸收

过程, 比如单细胞层模型、Ussing 灌流室、肠灌注、动物

喂养等。为研究毛蕊花苷的吸收特性和生物利用度, 学者

们采取了多种实验模型探讨可能原因和机制。 

4.1  细胞模型 
口服吸收一般指化学物穿透肠上皮细胞顶端膜, 这

一过程限制着透过膜的速度。因此在培养的细胞单层一侧

加入外源化学物, 检测另一侧的化学物浓度, 可以直接观

察外源化学物被细胞摄入的速度和程度, 其中人结肠癌细

胞株 Caco-2 是最常见最成熟的细胞模型之一。宗传杰[40]

通过 Caco-2 细胞模型测得毛蕊花苷的表观渗透系数 Papp
小于 1.0×106 cm/s, 表明其为吸收不良物质, 跨膜方式为

被动转运, 转运后无外排。Caco-2 细胞模型对毛蕊花苷的

摄取率约 0.1%[38], 结肠癌细胞株 HT-29 细胞模型对毛蕊

花苷摄取率约 0.12%[41]。 

4.2  器官模型 

用于外源化学物吸收实验的器官模型一般是肠道尤

其是小肠, 为化学物的主要吸收场所。与细胞培养实验相

比, 采用离体或外翻脏器进行灌流易于操作, 可利用临床

上切除的人体部分肠道, 且能研究肠道不同部位对化学物

的吸收情况。肠外翻囊法实验[42]中, 毛蕊花苷在大鼠十二

指肠、回肠、空肠各肠段的吸收符合一级动力学过程, 不
存在肠段差异性, 跨膜机制应为被动扩散, 且吸收率较低, 
120 min 后经肠壁进入肠囊内液毛蕊花苷的质量浓度最高

只能达到实验初始时毛蕊花苷浓度的 17%。但毛蕊花苷在

人体结肠组织不同部位的吸收受灌流时间的影响, 前 5~ 
15 min 主要在结肠近端吸收, 30~60 min 在降结肠吸收,  
60 min 时在乙状结肠直肠吸收, 虽然吸收迅速, 总摄入量

仅约 0.12%[43]。 

4.3  动物模型 

给整只动物灌胃或饲喂外源化学物, 定时检测化学

物在机体器官中的浓度, 可获得化学物的生物利用度和体

内转运分布信息。自由活动大鼠体内研究结果[44]与前述文

献基本一致, 测得毛蕊花苷的口服生物利用度仅为 0.12%, 
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但同时发现静脉注射 15 min 后总计约有占血浆浓度

0.45%~0.68%的毛蕊花苷穿透血脑屏障, 平均分布于脑干、

小脑、大脑皮层等大鼠脑部各部位。尚不知脂溶性差的毛

蕊花苷是否通过被动扩散方式穿透血脑屏障。此外, Zhang
等[45]给比格犬口服毛蕊花苷, 测得其生物利用度约为 4%。 

4.4  油水分配系数 

油水分配系数 , 也被称为脂水分配系数 , 是用于表

示化合物亲脂性和透过生物膜能力的重要参数。天然产

物的生物利用情况与物质进入生物机体后的溶解、吸收、

分布、转运等一系列体内过程密切相关, 而物质在体内的

溶解、吸收、分布、转运都与其水溶性和脂溶性有关, 即
和油水分配系数有关。张伦宁等[46]采用摇瓶法测得毛蕊

花苷的油水分配系数 P=0.273±0.013(logP 值为0.566), 
属于第一类水溶性物质(logP<-0.3)。因此该物质透过生物

膜的能力很差。 
上述所有实验结果均证实, 毛蕊花苷表现出典型的

外源化学物吸收特性, 即以被动扩散方式穿透生物膜, 吸
收速度快 , 吸收程度低 , 生物利用度极低 , 主要原因为: 
水溶性高而脂溶性差导致膜通透性差、在肠道消化环境中

的稳定性不好, 及可能存在高首过作用[47]。但确实观测到

其具有多种体内活性作用, 可能原因如下。Funes 等[48]指

出, 毛蕊花苷分子结构中的咖啡酰基可深入膜磷脂分子的

疏水核心区与之结合, 影响膜行为从而表现其活性。还有

观点认为, 多酚在肠道或肝脏发生首过代谢产生的 II 相代

谢产物葡萄糖醛酸结合物或硫酸结合物, 可能是在生物体

内的贮存形式, 并不是最终代谢物形式, 在一定条件下可

以水解释放出游离多酚; 或是其活性形式, 如羟基酪醇的

3-O-葡萄糖醛酸结合物对 DPPH 自由基的半数清除浓度为

2.3 μmol/L, 低 于 羟 基 酪 醇 的 11.0 μmol/L[49] 。 而

Lamuelaraventós 等[50]研究酚类物质与脂蛋白结合情况时, 
从经 227000g 超速离心 18 h 获得的正常饮食男子血液脂蛋

白样本里检测到了槲皮素的 3-O-葡萄糖醛酸结合物。毛蕊

花苷活性作用亦可能是因其不稳定转变为其它物质被吸收

而呈现出来的结果[39]。 
此外, 目前对于水溶性天然物质穿透生物膜能力低

的主要解决途径为, 通过修饰结构增加其在油脂中的溶解

度, 或者制成酯类化合物增加其脂溶性以提高膜穿透能力, 
及提高稳定性。例如化合物依那普利拉(Enalaprilat), 其口

服生物利用度仅为 3%, 将其酯化后得到的化合物依那普

利(Enalapril), 不仅脂溶性提高了, 口服生物利用度也提高

到 36%~44%[51]。Vertuani 等[52]将毛蕊花苷结构中除了酚羟

基 以 外 的 糖 基 上 所 有 羟 基 乙 酰 化 得 到 衍 生 物 (the 
pentasubstituted derivative of verbascoside, VPP), logP 值从

0.56 变为 0.96, 亲脂性得到较好改善, 在无水化妆品配方

中的稳定性大大增强。但改性后的毛蕊花苷膜穿透能力和

生物利用度以及对其生理活性的影响有待深入研究。 

5  结  论 

毛蕊花苷广泛分布, 具有多种生理活性, 但由于毛蕊

花苷在多种环境中的不稳定性, 对其含量测定、消化吸收、

体内外活性等研究结果的准确性和实用性大大受到影响, 
因此, 深入研究影响其稳定性的因素, 及其降解或异构化

机制, 具有非常重要的现实意义。 
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