
451

Prog Pharm Sci  Jun. 2020     Vol. 44     No. 62020 年 6 月    第 44 卷    第 6 期

 PROGRESS IN PHARMACEUTICAL SCIE6S 2020,44 (6):451-458

阿朴菲类生物碱的药代动力学研究进展
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[ 摘要 ] 阿朴菲类生物碱属于异喹啉类生物碱，是一类自然界中广泛存在的天然产物。现代药理学研究发现阿朴菲类生物碱具有抗氧化、

抗肿瘤、抗风湿等多种药理活性，因此，阿朴菲类生物碱药代动力学的研究对其临床用药及新药物制剂开发有着重要的指导意义。简

介几种常见的阿朴菲类生物碱的药代动力学研究进展，以期为阿朴菲类生物碱的深入研究提供参考。
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Advances on Pharmacokinetic Researches on 
Aporphine Alkaloids
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[Abstract] Aporphine alkaloids belonging to the isoquinoline alkaloid family is a natural product existing widely in nature. Modern 
pharmacological studies have found that aporphine alkaloids possess a lot of pharmacological activities such as anti-oxidation, anti-tumor 
and anti-rheumatis, therefore, the pharmacokinetic studies of aporphine alkaloids play a significant role in guiding the development of 
clinical drugs and new drug preparations. This paper summarizes the pharmacokinetic studies of several common aporphine alkaloids, 
with an aim to provide reference for further investigation of the pharmacokinetics of aporphine alkaloids.
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阿朴菲类生物碱是天然生物碱的一个重要类

型，在自然界中广泛分布并具有重要生物活性。目

前在自然界中已经分离得到的阿朴菲类生物碱有

500 多种，包括荷叶碱、木兰花碱、塔斯品碱及波

尔定碱等。阿朴菲类生物碱具有抗氧化、抗病毒以

及抗肿瘤等多种药理作用。药代动力学（简称药动

学）主要研究药物在体内吸收、分布、生物转化、

代谢和排泄等的动态变化。通过检测个体内药物浓

度随时间的变化关系、检测药物的组织分布，了解

其作用过程。阿朴菲类生物碱分布广泛且种类众多，

因此近年来对其活性及其在体内的药动学过程日渐

成为研究热点。本文旨在探讨荷叶碱、木兰花碱等

10 种常见阿朴菲类生物碱的体内药动学参数以及给

药途径、给药剂量和给药时间对其药动学的影响，

以期为临床制定合理的给药方案提供参考。

1  荷叶碱

荷叶碱（1）的药理作用广泛，具有降低血脂、

降低脂肪酶活性、抗动脉粥样硬化、抑菌、抗病毒、

抗氧化及抗肿瘤等药理作用 [1]。

1

Wang 等 [2] 对大鼠静脉注射荷叶碱（0.2 mg · kg-1）

和经口给药荷叶碱（10.0 mg · kg-1），不同时间点眼

静脉取血，并在经口给予荷叶碱后的特定时间收集

大鼠肝、肾、脑等组织，采用液相二级质谱（LC-
MS/MS）测定荷叶碱在血浆及组织中的分布；实验

结果表明，荷叶碱在体内分布迅速，体内吸收循环

较差，绝对生物利用度仅为（1.9 ± 0.8）%，经口

给药与静脉注射相比，药时曲线下面积（AUC0 → t）

小，清除率及表观分布容积大，经口给药后荷叶碱

在组织中的 AUC0 → 4h 依次为肾 > 肺 > 脾 > 肝 > 脑 > 心
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脏，在没有肝脏代谢的情况下口服给药，大部分的

荷叶碱（50.7%）通过肾脏与母体药物荷叶碱一起

排泄。Gu 等 [3] 用 LC-MS/MS 含量测定方法研究 SD
大鼠经口给药不同剂量荷叶碱后其在血浆内的药动

学特征，以及单剂量静脉注射后其药动学及组织分

布特征；实验结果表明，荷叶碱在体内的绝对生物

利用度较低且与剂量无关，静脉给药后荷叶碱在体

内主要分布于肝脏和脂肪组织中，脑组织中的荷叶

碱浓度几乎与血浆中的浓度相等，表明荷叶碱可以

通过血脑屏障。刘虹等 [4] 建立高效液相色谱-紫外

检测法（HPLC-UV），检测 Wistar 大鼠灌胃给予不

同剂量荷叶碱提取物后的血药浓度及相关药动学参

数；实验结果表明，半衰期（t1/2）、达峰时间（Tmax）

等药动学参数随剂量增加无明显变化，提示该药不

具有剂量依赖性，而峰浓度（Cmax）、AUC0 → t 则与

剂量呈正相关。王玉霞等 [5] 研究 Beagle 犬经口给予

不同剂量荷叶碱后，荷叶碱在血浆中的药动学特征；

实验结果表明，荷叶碱在 0.515 ~ 2.06 mg · L-1 质量浓

度范围内具有良好的线性关系（r = 0.993 3），荷叶

碱在体内符合一级药动学过程。王玉霞等 [6] 在另一

项研究中将荷叶碱与何首乌二苯乙烯苷部位配伍，

研究其在 Beagle 犬体内的药动学特征，建立反向高

效液相色谱（RP-HPLC）法测定荷叶碱在血浆中的

浓度；实验结果表明，配伍前后荷叶碱的吸收半衰期、

分布半衰期等无明显差异，配伍何首乌二苯乙烯部

位可能对荷叶碱在 Beagle 犬体内的吸收、分布过程

无影响，配伍后荷叶碱在体内的消除半衰期变短，

两药配伍可能加快荷叶碱在体内的消除。

2  N- 去甲基荷叶碱

目前，有关 N-去甲基荷叶碱（2）的研究相

对较少。何晓曦 [7] 建立了超高效液相色谱（ultra 
performance liquid chromatography，UPLC）检测方法，

观察分别经口给药及静脉注射给予荷叶碱总生物碱

提取物后大鼠体内荷叶碱及 N-去甲基荷叶碱的药物

浓度，并计算其药动学参数。该实验数据显示，经

口给药后，N-去甲基荷叶碱的 Tmax 为 1.65 h，t1/2 为

2.94 h，吸收速率和消除速率均比荷叶碱慢；静脉注

射用药结果与经口给药药动学的情况一致；N-去甲

基荷叶碱的表观分布容积为（10.34 ± 2.64）L · kg-1，

较荷叶碱更高，推测其在体内分布更广泛，在体内

的生物利用度高达 79.91%，可更为充分地被机体

吸收。

2

3

3  木兰花碱

木兰花碱（3）可从木兰花、青风藤及功劳木

中提取。药理学研究表明，木兰花可降低大鼠餐后

血糖水平，增加葡萄糖负荷大鼠的胰岛素分泌 [8]。

孙玲等 [9] 研究发现，木兰花碱亦可对脂多糖（LPS）
诱导的急性肺损伤起到较好的保护作用。

马全明等 [10] 研究 Wistar 大鼠尾静脉给药（10 
mg · kg-1）后不同时间点采血，木兰花碱在大鼠血浆

内的浓度及药动学过程；实验结果表明，木兰花碱

在中央室消除很快，自中央室向外周室分布也相对

较快，体内药动学过程符合二室模型。谢彤等 [11]

建立 HPLC-MS/MS 测定方法检测 SD 大鼠灌胃给予

10 g · kg-1 青风藤提取物（含木兰花碱）后的药动学

特征。实验结果表明，木兰花碱在 5.8 ~ 2 960.0 μg · L-1

质量浓度范围内具有良好的线性关系（R2 = 0.999 8）；
木兰花碱的半衰期约为 6 h，表明木兰花碱在体内的

消除较慢，药效的维持时间较长，若长期服用木兰

花碱，则可能在体内造成蓄积。曹慧坤等 [12] 将 SD
大鼠灌胃给予功劳木提取物（含木兰花碱）后，用

LC-MS/MS 分析方法研究木兰花碱在大鼠体内的药

动学特征；实验结果表明，木兰花碱在体内 0.11 h
达到最高浓度，表明木兰花碱在体内具有较快的

吸收速率。Bao 等 [13] 建立 UPLC-MS/MS 法，测定

木兰花碱在大鼠体内的药动学特征及组织分布；

实验结果显示，木兰花碱经口给药的生物利用度为
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22.6%，根据其在血浆及各组织中的浓度时间曲线

分析表明，木兰花碱可以广泛、迅速地分布到各组

织，其中肝中的木兰花碱浓度最高，其次是心脏、

脾和肺，脑内的木兰花碱浓度最低，表明其难以穿

过血脑屏障。

4  塔斯品碱

张彦民等 [14] 研究发现，塔斯品碱（4）可能通

过降低瘤体组织内血管内皮生长因子（VEGF）、

兔抗人单克隆抗体（Bax）等蛋白的表达，从而抑

制小鼠 S180 肉瘤的生长。该课题组另一研究发现，

塔斯品碱可抑制 A549 细胞中与血管生成密切相关

的基质金属蛋白酶-2（MMP-2）、MMP-9 的表达，

或可用于肿瘤抗血管生成治疗 [15]。

5  波尔定碱

研究发现，波尔定碱（5）具有抗氧化活性，

可抑制体外低密度脂蛋白的氧化和体内动脉粥样硬

化的发生 [18-19]。药理学研究发现，波尔定碱可通过

促进胰岛素分泌、调节小肠转运体、增强对糖尿病

动物模型的内皮保护作用等方式防治及缓解糖尿病

的发展 [8]。

4

5

李义平等 [16] 建立 RP-HPLC 分析方法，测定

经口给予塔斯品碱后大鼠血浆中的浓度变化，研

究其药动学特征。该实验数据显示，塔斯品碱在

15.63 ~ 903.7 μg · L-1 质量浓度范围内呈现良好的线

性关系；塔斯品碱在体内 2.84 h 可达到最高浓度，

消除半衰期为 10.96 h，表明经口方式给药，塔斯

品碱在大鼠体内的吸收较慢，消除很慢。Lu 等 [17]

对大鼠静脉分别注射塔斯品碱溶液和塔斯品碱脂质

体，通过 HPLC 研究这 2 种剂型在大鼠体内的药

动学及组织分布特征。该研究表明，塔斯品碱脂质

体溶液型药物的 AUC 高于塔斯品碱溶液型药物，

而表观分布容积、分布相和消除相半衰期等药动学

参数则是塔斯品碱溶液型药物较高；就组织分布

而言，2 种剂型在肺中的 AUC 均高于其他器官，

溶液型在心脏和脑的 AUC 比脂质体型高，在脾、

肾和肝中的结果则反之。提示，药物与脂质体融合

后可能延长了塔斯品碱在体循环的保留时间，增加

了其向脾和肝的分布，但减少了其向心脏和脑的

分布。

Cermanová 等 [20] 对 LW-大鼠和 TR-大鼠经口

给药和静脉注射给药后药动学研究实验结果显示，

经口给药和静脉注射给药波尔定碱在其血液中的浓

度差异很大：LW-大鼠经口给药后，血浆浓度迅速

下降到检测限以下，无法测定其药动学参数；静脉

给药后，AUC0 →∞为（0.05 ±  0.01）g · min · L-1，

t1/2 为（12.0 ± 4.6）min，表明波尔定碱在体内迅

速消除且生物利用度较低；与 LW-大鼠相比，静脉

注射波尔定碱后 TR-大鼠的 Cmax 增加，消除期延

长，表明 TR-大鼠所缺少的多药耐药相关蛋白 2
（Mrp2）能在波尔定碱的消除中发挥重要作用。

Jiménez 等 [21] 采用 HPLC 检测方法研究 Wistar 大
鼠经口给予不同剂量波尔定碱后其在体内的药动学

及组织分布特征。该实验结果表明，波尔定碱在体

内迅速吸收，并于给药后的 15 ~ 30 min 达到最大血

浆浓度，且其血药浓度与剂量呈正相关；对其组织

分布的研究数据表明，30 min 后波尔定碱在肝内达

到最高浓度，且其在肝中的分布呈剂量依赖性；波

尔定碱在肝中的浓度是在脑中分布浓度的 3 ~ 4 倍，

高于在心脏组织中浓度的 10 倍，提示波尔定碱可能

优先分布在肝中，并且可能被肝保留。

6  异波尔定碱

研究显示，异波尔定碱（6）可清除活性氧（ROS）
和自由基，阻断次黄嘌呤-黄嘌呤氧化酶体系，具有

抗氧化活性 [22]。然而，异波尔定碱的相关研究较少。
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Li 等 [23] 建立 LC-MS/MS 检测方法研究大鼠经口给药

及静脉注射异波尔定碱后体内的药动学特征。该研

究结果表明，静脉注射后 t1/2 为（16.4 ± 6.7）min，
清除速率（CL）为（0.146 ± 0.024）L · min-1 · kg-1，

提示异波尔定碱在体内具有较快的吸收速率；经口

给药后，异波尔定碱被迅速吸收，但其血药浓度很低，

接近定量下限，且在 2 h 后低于定量下限无法检测，

仅为 1.4%，表明异波尔定碱口服生物利用度极差。

8  克班宁

药理学研究表明，克班宁（8）具有镇静、增

强中枢抑制的作用、对于电及化学刺激引起的小鼠疼

痛具有镇痛作用、具有一定的体外抗肿瘤活性 [26]；

也可对抗氯仿、氯化钡和乌头碱诱发的心律失常 [27]。

6

7

9

8

7  去甲异波尔定碱

Cao 等 [24] 研究发现，去甲异波尔定碱（7）可

减少炎症细胞的浸润和滑膜增生，能剂量依赖性地

改善关节损伤，具有抗风湿活性。陈建忠等 [25] 研究

了去甲异波尔定碱静脉注射和灌胃给药后，其原型

药物及其主要代谢物去甲异波尔定-9-O-α-葡萄糖醛

酸苷在大鼠体内的药动学特征和生物利用度。该实

验结果显示，去甲异波尔定碱及其代谢物在大鼠体

内的生物利用度分别为 2.77% 和 88.6%；大鼠以静脉

注射方式给药后，去甲异波尔定碱及其代谢物的药

动学参数 t1/2 分别为（42.16 ± 36.56）和（375.26 ± 
176.89）min，消除速率常数（ke）分别为（0.024 9 ± 
0.012 9）和（0.003 7 ± 0.002 4）min-1；大鼠经口给

药后，去甲异波尔定碱及其代谢物的药动学参数 Tmax

分别为（23.33 ± 13.29）和（45.00 ± 9.49）min，ke 分别

为（0.025 2 ± 0.007 6）和（0.002 7 ± 0.001 0）min-1。

因此，去甲异波尔定碱在体内生物转化迅速且生物利

用度低，而与原型药物相比，其代谢物在体内的血药

浓度较高且消除缓慢。

马云淑等 [28] 建立高效液相法测定克班宁注射剂

（2.0 mg · kg-1）在雌、雄家兔体内的药动学过程；

结果显示，克班宁注射剂在家兔体内的药动学过程

符合二室模型，根据药动学参数推测，克班宁注射

剂在家兔体内迅速广泛分布，维持有效血药浓度的

时间较短，雌、雄家兔的药动学参数没有明显差异，

不具有统计学意义。商庆节 [29] 用高效液相色谱仪测

定克班宁注射剂在大鼠体内的血药浓度的实验结果

显示，克班宁注射剂在大鼠体内的药动学过程呈一

室开放模型，药物进入体内后快速向血液及各组织器

官分布，其生物半衰期 t1/2 为（39.66 ± 3.92）min，
可见克班宁在大鼠体内可较快消除；克班宁在体内

各组织中的分布浓度由高到低依次为肺、脾、肾、肝、

脑、心；在大脑中检测出一定量克班宁，提示该药

物可能能够通过血脑屏障进入中枢神经系统。

9  莲碱

药理研究显示，莲碱（9）具有强烈的有丝分

裂作用，从而具有较强的抑菌活性 [7]；Ma 等 [30] 研

究发现，莲碱可增加脂肪细胞的葡萄糖消耗量，可

能具有降糖作用。

Liu 等 [31] 研究发现，大鼠静脉注射给药后，莲

碱的 CL 约为（3.76 ± 0.63）L · h-1 · kg-1，表明莲碱
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表 1  阿朴菲类生物碱的主要药动学参数

Table 1  Main pharmacokinetic parameters of aporphine alkaloids

成分 给药方式及剂量 血样采集时间 药动学参数 模型研究 参考文献

荷叶碱

iv，0.2 mg · kg-1 给药后 0.03 ~ 24 h t1/2 =（6.6±3.1）h 非房室模型 [2]

po，10 mg · kg-1 给药后 0.08 ~ 24 h t1/2 =（6.5 ± 2.1）h，Tmax =（1.0 ± 0.5）h，
Cmax =（45.3 ± 19.1）μg · L-1，F =（1.9 ± 0.8）% 非房室模型 [2]

iv，0.2 mg · kg-1 给药后 0.083 ~ 24 h t1/2=（0.6±0.2）h 一室模型 [3]

po，2 mg · kg-1 给药后 0.033 ~ 24 h t1/2 =（1.5±0.8）h，Tmax =（0.9±0.4）h，
Cmax =（13.5±5.1）μg · L-1，F =（3.8±1.4）% 一室模型 [3]

po，100 mg · kg-1 给药后 0.16 ~ 8 h t1/2 =（0.56±0.06）h，Tmax =（1.25±0.03）h，
Cmax =（0.496±0.047）μg · L-1 二室开放式模型 [5]

荷叶碱
（荷叶提取物）

po，106.3 mg · kg-1 给药后 0 ~ 24 h t1/2 =（4.18 ± 2.5）h，Tmax =（1. 50 ± 0. 41）h，
Cmax =（278.75 ± 38.98）μg · L-1 无 [4]

荷叶碱
（荷叶碱总提取物）

iv，4.5 mg · kg-1 给药后 0.083 ~ 12 h t1/2=（2.09 ± 0.64）h 非房室模型 [7]

po，22.5 mg · kg-1 给药后 0.083 ~ 12 h t1/2 =（2.48 ± 0.66）h，Tmax =（0.9 ± 0.72）h，
Cmax =（1 705.62 ± 450.92）μg · L-1，F = 57.13% 非房室模型 [7]

去甲基荷叶碱
（荷叶碱总提取物）

iv，2mg · kg-1 给药后 0.083 ~ 16 h t1/2=（2.09±0.64）h 非房室模型 [7]

po，10mg · kg-1 给药后 0.083 ~ 12 h t1/2 =（2.94±0.40）h，Tmax =（1.65±0.78）h，
Cmax =（0.566±0.09）μg · L-1，F =79.91% 非房室模型 [7]

木兰花碱

iv，10 mg · kg-1 给药后 0.25 ~ 36 h t1/2 =（3.148±0.143）h 二室模型 [10]

iv，5 mg · kg-1 给药后 0.083 ~ 24 h t1/2 =（1.5±0.7）h，
Cmax =（2 453.4±592.3）μg · L-1  非房室模型 [13]

po，15 mg · kg-1 给药后 0.083 ~ 24 h t1/2 =（13.2±8.2）h，
Cmax =（181.5±14.5）μg · L-1，F = 22.6% 非房室模型 [13]

木兰花碱
（青风藤提取物）

po，10 g · kg-1

( 提取物）
给药后 0.16 ~ 12 h t1/2 = 6.08 h，Tmax = 0.96 h，Cmax = 0.99 μg · L-1 非房室模型 [11]

10

在体内迅速消除；口服给药后，莲碱迅速被吸收并

在约 0.22 h 达到其峰值浓度，莲碱的药动学曲线显

示出双峰特征，可能存在肝肠循环，且除肝脏外所

有组织均在 20 min 达到峰值，给药 8 h 后，莲碱基

本在各组织器官中均检测不到，莲碱在组织器官中

的药动学与血浆中特点一致；组织分布显示，莲碱

在肝和肺中的组织浓度最高，其次是肾、脾和心脏，

表明肝和肺可能是其靶向器官；此外，大脑中亦可

检测到莲碱，表明莲碱能够通过血脑屏障。

10  千金藤碱

研究显示，千金藤碱（10）可以辅助抗癌药物

发挥协同作用，同时自身也能起到一定抗癌作用，

可以作为热敏増剂诱导肿瘤细胞凋亡，可抑制艾滋

病病毒，还具有清除自由基，治疗感染性休克等多

种药理作用 [32]。

Deng 等 [33] 采用 LC-MS/MS 法研究 SD 大鼠经

口给药（10 mg · kg-1）和静脉注射（1 mg · kg-1）千

金藤碱后其在体内的药动学特征：药动学参数显示，

静脉注射后Cmax 为（153.17 ± 16.18）μg · L-1，t1/2 为（6.76 ± 
1.21）h，表明千金藤碱不易被吸收；口服千金藤碱

约2.67 h后吸收并达到最大浓度（46.89 ± 5.25）μg · L-1，

t1/2 为（11.02 ± 1.32）h，口服千金藤的生物利用度

为（5.65 ± 0.35）%，生物利用度极差。

11  结语

上述阿朴菲类生物碱的药动学参数及代谢产物

研究情况总结如表 1 和表 2 所示。
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成分 给药方式及剂量 血样采集时间 药动学参数 模型研究 参考文献

木兰花碱
( 功劳木提取物 )

po，5 g · kg-1

( 提取物）
给药后 0.033 ~ 24 h t1/2 =（4.79±4.26）h，

Tmax =（0.11±0.04）h 无 [12]

塔斯品碱 po，20 mg · kg-1 给药后 0.5 ~ 12 h t1/2 =（10.96±3.92）h，Tmax =（2.84±0.17）h，
Cmax =（64.15±4.23）μg · L-1 一室模型 [16]

塔斯品碱溶液 iv，12 mg · kg-1 给药后 0.05 ~ 24 h t1/2 = 5.63 h 二室模型 [17]

塔斯品碱脂质体 iv，12 mg · kg-1 给药后 0.05 ~ 24 h t1/2 = 0.70 h 二室模型 [17]

波尔定碱 iv，10 mg · kg-1 给药后 0.066 ~ 3 h t1/2 =（0.2±0.077）h，
Cmax =（11±0.6）μg · L-1，F = 7% 一室模型 [20]

异波尔定碱

iv，10 mg · kg-1 给药后 0.083 ~ 3 h t1/2 =（0.273±0.112）h 无 [23]

po，30 mg · kg-1 给药后 0.083 ~ 3 h t1/2 =（0.56±0.457）h，Tmax =（0.313±0.458）h，
Cmax =（0.111±0.095）μg · L-1，F = 1.4% 无 [23]

去甲异波尔定碱

iv，10 mg · kg-1 给药后 0.083 ~ 24 h t1/2 =（0.703±0.609）h 非房室模型 [25]

po，60 mg · kg-1 给药后 0.083 ~ 24 h t1/2 =（0.503±0.184）h，Tmax =（0.389±0.221 5）h，
Cmax =（140±30）μg · L-1，F = 2.77% 非房室模型 [25]

克班宁

iv，2 mg · kg-1 给药后 0.083 ~ 1.84 h t1/2 =（0.575±0.097）h，
Cmax =（1 385±68）μg · L-1 二室模型 [27]

iv，5 mg · kg-1 给药后 0.083 ~ 2.5 h t1/2 =（0.661±0.065 3）h，
Cmax =（6 560±310）μg · L-1 一室开放模型 [29]

莲碱

iv，6 mg · kg-1 给药后 0.083 ~ 24 h t1/2 =（1.77±0.41）h，
Cmax =（1 835±214）μg · L-1 无 [31]

po，20 mg · kg-1 给药后 0.083 ~ 24 h t1/2 =（1.59±0.46）h，Tmax =（0.22±0.084）h，
Cmax =（1 358±154）μg · L-1，F = 84% 无 [31]

千金藤碱

iv，1 mg · kg-1 给药后 0.083 ~ 48 h t1/2 =（6.76±1.21）h，
Cmax =（153.7±16.18）μg·L-1 非房室模型 [33]

po，10 mg · kg-1 给药后 0.083 ~ 48 h t1/2 =（11.02±1.32）h，Tmax =（2.67±1.16）h，
Cmax =（46.89±5.25）μg · L-1，F = （5.65±0.35）% 非房室模型 [33]

iv：静脉注射；po：经口给药；t1/2 ：半衰期；Tmax：达峰时间；Cmax ：峰浓度；F：生物利用度

续表 1

表 2  阿朴菲类生物碱的代谢产物研究

Table 2  Metabolites of aporphine alkaloids

成分 给药方式与剂量 研究方法 血样采集时间 代谢产物 参考文献

异波尔定碱
po，30 mg · kg-1 UPLC-MS/MS 给药后 0.083 ~ 3 h 去甲异波尔定-9-O-α-葡萄糖醛酸苷 [23]

iv，10 mg · kg-1 UPLC-MS/MS 给药后 0.083 ~ 3 h 去甲异波尔定-9-O-α-葡萄糖醛酸苷 [23]

去甲异波尔定碱
iv，10 mg · kg-1 UPLC-MS 给药后 0.083 ~ 24 h 去甲异波尔定-9-O-α-葡萄糖醛酸苷 [25]

po，60 mg · kg-1 UPLC-MS 给药后 0.083 ~ 24 h 去甲异波尔定-9-O-α-葡萄糖醛酸苷 [25]

UPLC-MS/MS：液相二级质谱；UPLC-MS：超高效液相色谱-质谱联用

根据表 1 和表 2 中数据可知，荷叶碱单体给药

时生物利用度仅为 1.9% ~ 3.8% [2-3]；荷叶中荷叶碱总

提取物给药时荷叶碱和去甲基荷叶碱生物利用度分

别达 58% 和 79% [7]，表明提取物中有其他成分促进

了荷叶碱的吸收。大鼠灌胃后木兰花碱单体的消除

半衰期长达 13.2 h [13]，而灌胃给予青风藤提取物、功

劳木提取物测得木兰花碱的消除半衰期分别为 6 和

4 h [11-12]，说明青风藤和功劳木提取物中的其他成分

加速了木兰花碱在体内的消除速率。塔斯品碱在水

中溶解性较差，将塔斯品碱混悬于 0.5% 羧甲基纤维

素钠中灌胃给药，塔斯品碱在体内吸收消除均较慢；

而塔斯品碱脂质体具有更大的消除速率，改变其剂

型后改变了塔斯品碱在体内的药动学过程 [17]。静脉

注射给药后波尔定碱、异波尔定碱的消除半衰期分
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意义，也是阿朴菲类生物碱今后的研究方向。
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