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 茯苓芩素代谢途径综述

§ 主题一：药代学性质

1. 茯苓芩素在胃肠道吸收率低，生物利用度较差。

2. 茯苓芩素在肝脏首过效应明显，经由多种酶代谢，包括CYP

酶系和UGT酶系。

3. 茯苓芩素主要在尿液和粪便中以葡糖醛酸或硫酸盐的形式排

出。

§ 主题二：生物转化的主要代谢物

1. 茯苓芩素-7-O-葡萄糖醛酸酯是主要的I相代谢产物，在尿液

中占主代谢物成分的50-70%左右。

2. 茯苓芩素-7-O-硫酸酯是次主要的一相代谢产物，在尿液中

占比10-20%左右。

3. 茯苓芩素-3-O-葡萄糖醛酸酯、茯苓芩素-12-O-葡萄糖醛酸

酯等代谢物在尿液中检出浓度较低。



 茯苓芩素代谢途径综述

§ 主题三：酶促代谢途径

1. 茯苓芩素的代谢主要由肝脏CYP酶系中的CYP3A4、

CYP2C9、CYP2D6等酶催化。

2. 在体外研究中，CYP3A4对茯苓芩素具有最高的代谢作用，

其次为CYP2C9和CYP2D6。

3. 茯苓芩素的葡萄糖醛酸酯化反应主要由UGT1A1、UGT1A6

等酶催化。

§ 主题四：代谢物药理学作用

1. 茯苓芩素-7-O-葡萄糖醛酸酯和茯苓芩素-7-O-硫酸酯等代

谢物具有一定药理学作用。

2. 茯苓芩素-7-O-葡萄糖醛酸酯具有抗炎、抗菌和抗肿瘤等作

用。

3. 茯苓芩素-7-O-硫酸酯具有抗炎和抗增殖等作用。



 茯苓芩素代谢途径综述

§ 主题五：个体变异和药物代谢

1. CYP3A4、UGT1A1等酶的遗传多态性会影响茯苓芩素的代

谢速率。

2. 服用其他CYP3A4底物药物可诱导CYP3A4酶的表达，进而

加速茯苓芩素的代谢。

3. 特殊人群（例如肝肾功能不全者）的茯苓芩素代谢特性有待

进一步研究。

§ 主题六：毒性评估

1. 茯苓芩素具有一定的肝毒性、肾毒性以及生殖毒性。

2. 长期服用高剂量的茯苓芩素可引起肝脏损伤，表现为血清转

氨酶升高、肝功能异常等。
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 肠肝循环对茯苓芩素代谢的影响

§ 茯苓芩素肠肝循环

1. 茯苓芩素经口服后，经肝脏首过效应代谢，主要代谢途径包

括葡萄糖醛酸化和硫酸化。

2. 代谢后的茯苓芩素及其代谢产物随胆汁排入肠道，一部分被

肠道菌群水解为原型药，重新进入体循环，形成肠肝循环。

3. 肠肝循环延长了茯苓芩素在体内的半衰期，增加其全身暴露

量和毒性风险。

§ 微生物群对茯苓芩素肠肝循环的影响

1. 肠道菌群中的β-葡萄糖醛酸酶和硫酸酯酶可以水解共轭的茯

苓芩素，使其重新转化为原型药，促进其肠肝循环。

2. 不同的肠道菌群组成和活性可能会影响茯苓芩素的肠肝循环，

从而影响其药效和毒性。

3. 某些益生菌或益生元可能会通过调节肠道菌群 

composition 来影响茯苓芩素的肠肝循环，为优化其治疗效果

和安全性提供新的策略。



 肝脏代谢酶在茯苓芩素清除中的作用

茯苓芩素的代谢途径与毒性评估茯苓芩素的代谢途径与毒性评估



 肝脏代谢酶在茯苓芩素清除中的作用

§ 药物代谢酶

1. 肝脏中的药物代谢酶催化茯苓芩素的氧化、还原和水解，将其转化为水溶性代谢物，从而

促进其清除。

2. 主要的药物代谢酶包括细胞色素 P450（CYP450）和 UDP-葡萄糖醛酸转移酶（UGT）。

3. CYP450 亚型如 CYP3A4、CYP2C9 和 CYP2D6 主要参与茯苓芩素的氧化代谢，而 UGT 

酶负责将其葡萄糖醛酸化。

§ CYP450酶

1. CYP450 酶是肝脏中表达最丰富的药物代谢酶，负责药物的氧化代谢，包括茯苓芩素。

2. 茯苓芩素的主要 CYP450 代谢酶是 CYP3A4，它催化其羟基化和去甲基化。

3. CYP450 酶活性受到遗传和环境因素的影响，可能导致茯苓芩素的代谢差异。



 肝脏代谢酶在茯苓芩素清除中的作用

§ 葡萄糖醛酸化

1. 葡萄糖醛酸化是肝脏中一种重要的药物代谢途径，它涉及将

葡萄糖醛酸基团结合到化合物上。

2. UGT 酶负责茯苓芩素的葡萄糖醛酸化，增加其水溶性并促

进其从肝脏中排泄。

3. UGT 活性也受到遗传和环境因素的影响，可能会影响茯苓

芩素的葡萄糖醛酸化程度。

§ 葡萄糖苷酶

1. 葡萄糖苷酶是一种水解酶，可以催化葡萄糖醛酸化结合物的

断裂。

2. 在肠道中，葡萄糖苷酶可将茯苓芩素的葡萄糖醛酸结合物水

解，释放出活性代谢物。

3. 葡萄糖苷酶活性也可能影响茯苓芩素的生物利用度。



 肝脏代谢酶在茯苓芩素清除中的作用

§ 药物相互作用

1. 肝脏代谢酶参与茯苓芩素的代谢，因此其他药物的共用可能

会影响其代谢和清除。

2. 诱导或抑制 CYP450 和 UGT 酶的药物可以改变茯苓芩素的

代谢，从而影响其疗效和毒性。

3. 了解药物相互作用对于确保茯苓芩素的安全和有效使用至关

重要。

§ 毒性评估

1. 肝脏代谢酶的活性影响茯苓芩素的清除率，从而影响其在体

内的毒性。

2. 急性或慢性茯苓芩素中毒可能与肝脏代谢酶活性受损有关。

3. 动物模型和临床研究可以评估茯苓芩素的毒性，并确定代谢

酶活性在其中所扮演的角色。
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 肾脏排泄茯苓芩素的机制

1. 茯苓芩素主要通过肾小球滤过的方式进入肾小管。

2. 在肾小管中，茯苓芩素会发生主动分泌和被动重吸收。

3. 茯苓芩素在肾小管内的主动分泌主要是通过有机阴离子转运体 OAT1 和 OAT3 介

导的。

§ 肾脏代谢茯苓芩素的机制

1. 茯苓芩素在肾脏内可以代谢为多种产物，包括去甲基茯苓芩素、去甲基去羟茯苓

芩素和葡萄糖苷酸茯苓芩素等。

2. 茯苓芩素的代谢主要发生在肾小管上皮细胞中。

3. 茯苓芩素的代谢产物可以更好地溶解在尿液中，从而促进其排泄。

§ 肾脏排泄茯苓芩素的机制



 肾脏排泄茯苓芩素的机制

肾脏损伤对茯苓芩素排泄的影响

1. 肾脏损伤会导致肾小球滤过率下降，影响茯苓芩素的排泄。

2. 肾小管损伤会导致茯苓芩素的主动分泌功能下降，影响其排

泄。

3. 肾脏损伤还可能影响茯苓芩素的代谢，导致其代谢产物排泄

减少。

茯苓芩素排泄与毒性的关系

1. 茯苓芩素排泄受损会导致其在体内蓄积，增加其毒性风险。

2. 肾功能不全患者使用茯苓芩素时需要调整剂量，以避免毒性

反应。

3. 密切监测肾功能和茯苓芩素血药浓度对于预防其毒性至关重

要。
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