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中药挥发油的促透皮吸收作用及在外用制剂研究中的问题分析 
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摘  要：挥发油以其较低的毒副作用和较强的药理活性，受到越来越多的药学工作者的关注。一些挥发油除具有一定的药理

作用外，其自身也可作为一种良好的透皮吸收促进剂，因而在外用制剂中得到了广泛的应用。挥发油作为透皮吸收促进剂的

促透效果及作用机制根据挥发油的种类及活性成分的不同而有所差异。经查阅及总结近几年相关文献后，就挥发油的经皮吸

收促进作用及作用机制进行综述，并针对当前挥发油在外用制剂应用研究中存在的问题进行了分析与展望，以期为后期研究

提供一定借鉴。 
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Promoting effect of transdermal absorption of essential oils from Chinese materia 
medica and problem analysis in study of topical preparations 
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Abstract: In recent years, essential oils have drawn more and more attention of pharmaceutical workers due to its low toxicity and strong 

pharmacological activity. In addition to some pharmacological effects, some volatile oil also can be used as a good transdermal absorption 

enhancer, which has been widely used in topical preparation. The effect and mechanism of volatile oil as transdermal enhancers are 

different according to different kinds and active ingredients of essential oils. This paper summarizes the related researches on the 

promoting effect and mechanism of essential oil absorption by skin in recent years. The author analyzes the existing problems in the 

application of volatile oils in the topical preparations, so as to provide a reference for the later research. 
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中药挥发油来源广泛[1]、毒副作用较低[2-3]，具

有止咳、平喘、祛痰、抗菌、消炎、驱风、解痉、

健胃、解热、消毒、镇痛、杀虫、抗癌、抗过敏、

利尿、降压、强心、抗突变、抗氧化、抑制酶活性

等多方面的药理作用[4]。近年来研究发现，挥发油

除具有广泛的药理活性外，还可作为一种良好的透

皮吸收促进剂应用于外用制剂中，起到“药辅合一”

的双重作用[5]。由于挥发油种类及成分的复杂性，

其促透作用及作用机制并非单一，对不同的药物可

能有不同的经皮促透效果及根据活性成分的不同具

有不同的促透机制。但在挥发油的经皮促透作用研

究中，模型药物多选用化学物质及中药单体成分，

对复方的研究较少，且多数挥发油的促透作用机制

并不明确，缺乏规范系统的研究。本文在综述挥发

油经皮吸收促进作用的基础上，再就挥发油在外用

制剂应用研究中存在的问题进行分析与展望，以期

为后续研究提供一定的借鉴。 

1  挥发油的透皮吸收促进作用及其机制研究 

1.1  挥发油促透皮吸收作用 

研究发现，多种挥发油单独使用或与化学促透剂

及不同种类的挥发油联用时，具有良好的经皮促透作

用，可促进多种药物的吸收。近年来，研究证实薄荷、

吴茱萸、当归、辛夷、草果、香附等多种挥发油具有

促进药物透皮吸收的作用。其促透皮吸收作用见表 1。 
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表 1  挥发油的促透皮吸收作用 

Table 1  Enhancing effect of transdermal absorption of essential oils 

挥发油种类 主要促透成分 模型药物 皮肤来源 挥发油质量分数或质量浓度/增渗倍数 文献

薄荷 薄荷醇 麻黄碱 大鼠 5%/3.25 6 

  胡椒碱 小鼠 挥发油预处理皮肤/1.55 7 

  蛇床子素 大鼠 1%/1.31，3%/1.99，5%/8.03 8 

  川芎嗪 大鼠 1%/1.58，3%/2.36，5%/15.14 8 

  阿魏酸 大鼠 1%/1.46，3%/5.06，5%/206.90 8 

  京尼平苷 大鼠 1%/1.10，3%/1.80，5%/809.60 8 

当归 α-蒎烯、β-蒎烯、莰烯、藁本内酯 尼莫地平 家兔 0.5%/2.97，1.%0/3.25，2.0%/1.98 9 

  白藜芦醇 大鼠 0.5%/1.129，1.0%/3.298，2.0%/1.150 10 

  黄芩苷 大鼠 0.3%/1.0，1.0%/2.0，2.0%/0.8 11 

  连翘苷 小鼠 1%/39.26，2%/7.61，3%/3.76，5%/4.31 12 

  丹参酮 IIA 小鼠 2%/2.86，5%/3.36 13 

  葛根素 小鼠 0.5%/3.00，2%/5.46，5%/9.16 13 

  人参皂苷 Rg1 小鼠 2%/7.5，5%/16.3 13 

丁香 丁香酚 双氯芬酸钠 大鼠 挥发油预处理皮肤/2.23 14 

  丹参酮 IIA 小鼠 2%/2.38，5/%4.06 13 

  葛根素 小鼠 0.5%/1.94，2%/2.56，5%/4.42 13 

  人参皂苷 Rg1 小鼠 2%/8.0，5%/12.3 13 

  布洛芬 大鼠 0.5%/1.424，1.0%/1.390，2.0%/1.389 15 

  磷酸川芎嗪 小鼠 3%/1.54，5%/2.06，7%/0.96，10%/0.62 16 

吴茱萸 吴茱萸烯、罗勒烯 布洛芬 小鼠 挥发油预处理皮肤/3.02 17 

  苦参碱 小鼠 3%/6.79，5/%1.55，1%/2.55 18 

  芍药苷 小鼠 5%/22.6 19 

  阿魏酸 小鼠 5%/0.95 20 

草果 1,8-桉树脑、α-蒎烯、β-蒎烯、芳樟醇 磷酸川芎嗪 裸鼠 3%/1.68 21 

  罗通定 小鼠 5%/1.014，7%/1.127，10%/1.282 22 

  马钱子总碱 小鼠 3%/1.23 23 

辛夷 柠檬醛、丁香油酚，1,8-桉叶素 罗通定 小鼠 3%/1.08 24 

  磷酸川芎嗪 小鼠 1%/1.123，3%/1.129，5%/1.158，7%/1.110 25 

  盐酸氟西汀 大鼠 1%/18.53，3%/18.69，5%/18.94，10%/12.60 26 

  雪上一枝蒿总碱 小鼠 7%/1.09 27 

香附 柠檬烯、桉叶素、β-蒎烯、樟烯 硝西泮 大鼠 0.5%/1.007，1.0%/1.113，3.0%/2.319，5.0%/3.186 28 

  氯硝西泮 大鼠 1%/5.297，3%/5.913，5%/6.690 28 

  对乙酰氨基酚 大鼠 1%/2.160，3%/3.430，5%/3.078 29 

  吲哚美辛 大鼠 1%/0.195 9，3%/0.621 1，5%/0.943 1 30 

川芎 藁本内酯、对伞花烃、4-萜品醇、异松油烯 氟比洛芬 大鼠 3%/1.6 31 

  丹皮酚 小鼠 100 g/L 32 

细辛 α-蒎烯、β-蒎烯、1,8-桉叶素、D-柠檬烯 大黄藤素 小鼠 1%/1.038 2，3%/0.914 4，5%/1.032 6 33 

  颅痛定 裸鼠 5%/37.09 34 

肉桂 桂皮醛、乙酸桂皮酯、桂皮酸乙酯、α-蒎烯 阿魏酸 小鼠 1%/12.17，2%/9.60 35 

  葛根素 裸鼠 1%，2%，3% 36 

苍术 β-桉叶油醇、β-芹子烯 黄芩苷 大鼠 0.3%/3.4，1%/8.0，2%/8.8 37 

  士的宁 小鼠 1%/1.193 4，5%/1.019 5，7%/1.033 6，10%/0.742 8 38 
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    续表 1 

挥发油种类 主要促透成分 模型药物 皮肤来源 挥发油质量分数或质量浓度/增渗倍数 文献

广藿香 广藿香醇、刺蕊草烯 黄芩苷 大鼠 0.3%/1.8，1%/3.0，2%/4.4 37 

  士的宁 小鼠 1%/0.954 0，3%/1.112 2，5%/1.114 9，7%/1.106 4，

10%/1.044 7 

38 

  双氯芬酸钠 大鼠 挥发油预处理皮肤/1.565 39 

干姜 冰片、桉叶油醇、芳樟醇、α-蒎烯 罗通定 小鼠 5%/1.12 24 

  马钱子总碱 小鼠 3%/0.766，5%/1.532，7%/1.571，10%/1.692 40 

  磷酸川芎嗪 小鼠 1%/0.970，3%/1.054，5%/0.991，7%/0.937 36 

  雪上一枝蒿总碱 小鼠 7%/1.18 27 

  乌头碱 小鼠 7%/2.09 41 

荜澄茄 α-蒎烯、β-蒎烯、柠檬烯 磷酸川芎嗪 小鼠 1%/1.279，3/%0.887，5%/0.837，7%/0.796 36 

  马钱子总碱 小鼠 3%/1.507，5%/3.420，7%/2.136，10%/2.495 40 

  罗通定 小鼠 5%/1.03 24 

  乌头碱 小鼠 7%/3.87 41 

  雪上一枝蒿总碱 小鼠 5%/1.73 27 

石菖蒲 β-细辛醚、α-细辛醚、龙脑 雪上一枝蒿甲素 小鼠 7%/1.09 42 

  乌头碱 小鼠 7%/1.94 41 

肉豆蔻 β-蒎烯、D-柠檬烯 雪上一枝蒿甲素 小鼠 7%/1.28 42 

羌活 α-蒎烯、D-柠檬烯、龙脑 布洛芬 裸鼠 挥发油预处理皮肤/1.36 43 

  大黄藤素 小鼠 1%/1.060 0，3%/1.053 1，5%/1.110 4 44 

  士的宁 小鼠 5%/1.361 4 45 

  桂皮醛 小鼠 1%/2.58，3%/3.89，5%/0.75 46 

桉叶 1,8-桉叶素油素、柠檬烯、龙脑 阿魏酸 大鼠 1%/5.24，3%/8.35 47 

  黄藤素 小鼠 1.5%/效果最好 48 

艾叶 桉树脑、樟脑、龙脑 黄藤素 小鼠 1.5% 48 

连翘 β-蒎烯、香叶醇、柠檬烯 桂皮醛 小鼠 1%/2.94，3%/2.26，5%/5.75 46 

高山红景天 香叶醇、香茅醇、β-丁香烯 盐酸小檗碱 小鼠 1%/2.50，3%/7.37，5%/8.78 49 

  黄芩苷 小鼠 1%/9.18，3%/4.59，5%/4.31 50 

益智 α-蒎烯、β-蒎烯、松油醇、龙脑 吲哚美辛 大鼠 1%/1.27，3%/10.16，5%/5.25 51 

砂仁 α-蒎烯、柠檬烯、樟脑、龙脑 磷酸川芎嗪 裸鼠 7%/1.489 21 

  马钱子总碱 小鼠 3%/1.110，5%/1.212，7%/1.019，10%/1.089 23 

  士的宁 小鼠 1%/0.870 7，3%/0.981 4，5%/1.013 3，7%/0.917 1，

10%/0.960 2 

38 

白芥子 白芥子苷、白芥子油苷、芥子碱 阿魏酸 小鼠 5%/4.39 20 

  芍药苷 小鼠 5%/9.40 19 

积雪草 榄香烯、石竹烯 盐酸氟西汀 大鼠 3%/3.63，5%/8.15，10%/9.29 26 
 

1.2  挥发油促透皮吸收的作用机制 

中药挥发油成分复杂多样，根据挥发油的种类

及活性成分的不同表现出多种促透机制，主要是以

下 4个方面。 

1.2.1  增加细胞膜的流动性  挥发油可能通过影响

皮肤表皮角质细胞膜的流动性，使细胞间流动性增

加，从而降低皮肤的屏障作用，促进药物透皮吸收。

兰颐等[52-53]以皮肤角质形成细胞 HaCaT为模型，考

察花椒油和薄荷油对细胞膜流动性及膜电位的影

响，从而探讨二者的经皮促透机制。结果表明，薄

荷油和花椒油均可降低 Ca2+-ATP 酶的活性、增加

HaCaT细胞内 Ca2+浓度而影响细胞 Ca2+浓度平衡，

从而增加 HaCaT细胞膜流动性、降低细胞膜电位，

以此增加活性表皮的流动性，降低皮肤的屏障作用，
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利于药物的透皮吸收。黄钊[54]采用荧光偏振技术检

测皮肤角质形成细胞膜的流动性，发现用薄荷醇处

理过的细胞膜流动性有所增加，可促使药物进入细

胞。傅大莉等[55]同样采用体外培养 HaCaT细胞的方

式，利用荧光漂白恢复技术考察了桉树醇对细胞膜

流动性的影响。结果表明，桉树醇可浓度依赖性地

增加细胞膜的流动性，与经典化学促透剂氮酮有相

似的作用。 

1.2.2  破坏角质层角质细胞间脂质的有序排列或直

接抽提角质层脂质成分  挥发油及其成分可通过破

坏脂质细胞的高度有序排列，增加其无序性，进而

导致脂质流动性增加，降低皮肤对药物的屏障作用，

利于药物透皮吸收。万光[56]以蛇床子素为模型药

物，结合计算机模拟技术，从宏观、介观、微观 3

个层面上，研究薄荷醇的促透作用及其机制。从介

观模拟研究发现，低于 10%模拟浓度的薄荷醇通过

占据脂质分子间及脂质分子尾链的空位，引起脂质

分子单个脂质头基面积增大、脂链卷曲、膜厚度减

小、膜紊乱度增大，从而使角质层流动性增大。15%

模拟浓度的薄荷醇诱导角质层形成瞬时水孔和逆胶

束结构。分子模拟研究结果表明，薄荷醇主要与脂

质分子头基形成连续的氢键，破坏原来脂质分子间

紧密的氢键网络，从而破坏脂质分子紧密、有序的

排布，降低皮肤对药物的屏障作用。Chen等[57]用衰

减全反射傅里叶变换红外光谱法观察发现，川芎、

丁香、当归、香附及肉桂挥发油通过破坏高度有序

排列的角质层脂质结构，增大了药物在细胞间的扩

散系数，从而促进布洛芬的经皮渗透。Vashisth等[58]

采用差示扫描量热法和红外光谱法研究发现，芦荟

精油通过抽提角质层脂质成分增加了氯沙坦的经皮

吸收作用。 

1.2.3  与角质层的蛋白质相互作用，破坏其致密结

构  挥发油及其成分还可通过与角蛋白相互作用，

诱导其构象发生变化，从而使得皮肤对药物的屏障

作用降低。金红花等[59]采用傅里叶变换红外光谱/

衰减全反射法，探究杜香萜烯的经皮促渗透作用机

制。结果表明，用不同浓度的杜香萜烯处理皮肤角

质层后，蛋白质的 2处特征吸收峰均发生了位移。

说明杜香萜烯使蛋白质的构型发生了改变，进而证

明了其促透机制主要是通过与角蛋白发生作用，使

得角蛋白的构型改变，降低了它们之间的作用力，

增加了药物的皮肤渗透性。有学者采用差示扫描量

热法、傅里叶红外光谱法及通过组织学方法研究发

现，黑小茴香油通过破坏神经酰胺之间的氢键结合，

使α-角蛋白发生变性，进而导致脂质层流动性增加，

促进卡维洛尔的经皮促透作用[60]。 

1.2.4  其他机制  王慧菁等[61]以氟比洛芬为模型药

物，采用激光多普勒法测定皮肤血流量，探究川芎

挥发油的经皮促透机制。结果发现给药 2 h后，川芎

挥发油对离体家兔皮肤的促渗透作用未呈现浓度依

赖性，而对在体皮肤呈现出浓度依赖性地增加其血

流量的作用。证实了川芎挥发油的促透皮吸收机制

可能是通过增加皮肤血流量，促进药物从皮肤表皮

和真皮层到毛细血管的消除。研究发现，益智仁挥

发油的促渗透作用机制是增加皮肤的储库作用[62]。 

2  挥发油在外用制剂应用研究中存在的问题 

2.1  挥发油提取中存在的问题 

目前，挥发油的提取方法有水蒸气蒸馏法、溶剂

提取法、压榨法、吸收法、微波提取法、超声提取法、

超临界流体萃取法、亚临界水提法及酶提取法等。由

于传统的水蒸气蒸馏法使用设备简单、污染环境小、

成本低、可避免有机溶剂残留等问题，仍然是生产中

最常用的提取方法。但是，在大生产中，其提取率普

遍较低，有时只能得到芳香水液。并且中药材的粉碎

粒度、料液比、浸泡时间、蒸发量、蒸发速度、提取

温度及提取时间等都会影响挥发油的提取率。我国现

阶段的中药提取分离技术相对落后，工艺粗放、装备

水平较低，制造过程多以单元操作和人工操作为主，

还未实现整个工艺过程的自动化控制。挥发油提取装

备主要由多能提取罐或其他提取罐改造而成，较少有

专用的挥发油提取设备。难以对挥发油提取过程中的

各项参数实施严格有效的控制，很难实现提取效率的

最大化，使得挥发油在大生产中的提取率远小于实验

室中的提取率。 

新型挥发油提取技术如超声法、微波法、超临

界流体萃取法、亚临界水提取技术及酶提取法等，

具有提取效率高、选择性好、溶剂消耗量少、操作

时间短等优点。但这些新技术如超声提取技术存在

放大生产时能量随距离衰减快的缺陷，使得离超声

发射源较远的物料的提取效率大大减弱[63]；超临界

流体萃取技术存在设备成本高等问题。使得这些新

技术大多数都还处在实验室研究阶段，很少在生产

中大规模应用。 

2.2  挥发油在外用制剂中的稳定性问题 

由于挥发油存在易挥发、易氧化等问题，在贮

存过程中容易损失、变质，因此在制剂制备过程中
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需采用必要的措施以提高其稳定性，确保含挥发油

制剂的疗效及安全性。在中成药数据库中，含挥发油

的外用制剂有外用液体制剂、贴膏剂、软膏剂、膏药

及栓剂，其中最多的是外用液体制剂和贴膏剂[64]。目

前，挥发油在外用制剂中的处理方式有直接加入、

制备包合物、制备微乳、制备微囊与微球等。由于

环糊精包合可增加挥发油的稳定性及有利于药物从

皮肤表皮到真皮层的释放[65]；微乳具有缓控释及增

加药物稳定性等作用[66-67]，因此，为增加挥发油的

稳定性，常先将挥发油制备成环糊精包合物及微乳

后，再加入到外用制剂中。但这 2 种方法会对挥发

油的透皮性能造成一定影响，延迟挥发油的释放。

吴叶鸣等[68]采用水蒸气蒸馏法制备当归挥发油，以

藁本内酯为指标，考察了羟丙基-β-环糊精包合对当

归挥发油体外透皮吸收的影响。结果表明，在溶液

或凝胶剂中，将当归挥发油制成环糊精包合物不利

于其透皮吸收。曾照亿等[69]以挥发油及阿魏酸和藁

本内酯的量为指标，考察了挥发油以直接加入、制

备微乳及 β-环糊精包合物 3 种加入方式对止痛凝胶

贴膏剂的稳定性及其中指标成分体外释放度的影

响。结果表明，以微乳方式加入的制剂稳定性最佳，

但有效成分的体外累积透过量较直接加入和 β-环糊

精包合物制备的止痛凝胶贴膏剂低。 

2.3  挥发油促透皮吸收作用的评价问题 

目前，挥发油的经皮吸收促进作用主要采用离

体皮肤进行体外透皮实验评价。由于皮肤屏障功能

受到动物种属差异、身体部位差异、动物个体差异

等诸多因素影响，导致体外透皮吸收实验结果差异

很大及重复性很差。就皮肤的通透性而言，一般认

为兔＞大鼠＞豚鼠＞猪＞猴＞人，大鼠皮肤的通透

性是人皮肤的 3～5倍[1]。但在基础研究中多采用离

体小鼠皮肤进行透皮实验，其实验结果与人体差异

较大，对人体用药指导意义较小。并且，体外透皮

吸收结果与在体吸收结果具有一定的差异，而在体

研究更具有指导意义。 

挥发油的经皮促透效果及促透机制根据挥发油

的种类和被促透药物的不同而有所差异。目前，对

挥发油经皮促透作用的研究主要为单纯促透效果的

考察，且模型药物多为单一的化学物质，对中药复

方的研究较少，考察范围不够系统全面。目前对挥

发油促透作用机制的研究相对较少，研究方法还是

以传统的促透作用推测促透机制为主，研究水平还

停留在破坏角质层结构方面，更深层次的研究很少，

大多数挥发油促透皮吸收的作用机制还不明确，限

制了挥发油的临床应用。 

3  展望 

3.1  改造适宜于挥发油提取的新设备 

由于传统水蒸气蒸馏法所用的提取装备主要由

多能提取罐或其他提取罐改造而成，其自动化程度

较低，并不能对影响提取效率的各项参数实施严格

有效的控制，使得实验室基础研究与实际生产脱节，

提取率差异较大。随着中国制造“2025”规划出台，

在坚持创新驱动、智能转型，绿色制造的大背景下，

中药制造技术必须紧随其发展方向，逐渐朝着绿色

智能的方向发展，而其关键为中药制造设备的发展。

将自动化控制技术应用到挥发油提取装备中，实现

提取过程的连续化生产，可避免人为因素引起的差

异，容易调整和控制参数，提高产品质量，从而达

到提高生产效率和收率、降低成本、提高原料和能

源的利用率以及实现节能等效果。 

目前在挥发油提取过程中，缺乏有效的在线检

测技术，只能对成品的质量进行检测，不能对生产

过程中出现的不良因素及时检测与反馈，降低了生

产效率。近红外在线监测技术是一种绿色环保的检

测手段，避免了取样、送样和检样过程，减少了检

验过程中的误差，提高了工作效率，也降低了人力

成本，符合 GMP 标准对药品生产设备的要求。该

技术可提前进行光谱测量并建立标准化校正模型，

同时对样品中的多个化学成分进行测定，甚至还可

测量非化学参数（如密度、水分等）。连续测定和多

组分同时测定大大节省了检测时间和工作量，提高

了工作效率[70]。随着近红外检测技术的不断革新，

其精确度和灵敏度越来越高，可分辨出产品中成分

和含量的细微变化，确保了质量的有效控制。 

3.2  全面合理地评价挥发油的经皮吸收作用 

由于人体皮肤的来源非常有限，所以常用动物

皮肤模型代替人体皮肤进行药物的经皮渗透性能考

察。常用的皮肤模型来源包括灵长类、猪、大鼠、

小鼠、豚鼠、蛇等，但渗透性能都与人体皮肤有差

异。挥发油的透皮吸收作用多采用离体小鼠皮肤进

行透皮实验，其渗透性能与人体皮肤差异较大，相

对而言，实验结果对人体用药的指导作用较小。考

虑成本及来源等问题，建议使用大鼠皮肤进行透皮

性能考察。近年来，微透析技术发展迅速，是一种

良好的在体取样技术，在中药外用制剂中的应用也

在逐渐增加，可用于挥发油透皮性能的评价。李得
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堂等[71]采用在体皮肤微透析技术考察了吴茱萸碱

和吴茱萸次碱的经皮渗透性能。结果表明，该方法

操作简便、灵敏度高、专属性强，可用于评价吴茱

萸碱和吴茱萸次碱的透皮释药性能。 

4  结语 

挥发油的经皮促透效果根据挥发油的种类和被

促透药物的不同而有所差异，需全方位考察其经皮

促透作用。首先，同一模型药物应选用不同的挥发

油和同一挥发油使用不同的模型药物考察其促透皮

吸收作用。其次，选择模型药物时，不能单纯使用

化学药物，应结合中医药理论，加大对中药复方的

研究。将计算机模拟技术应用于促透剂作用机制的

研究，不仅能够从介观、微观的层面揭示促透剂与

药物分子相互作用的机制，而且能缩短实验时间并

减少成本，是一种高效、直观的研究方法。杨树芳

等[72]采用计算机模拟技术构建角质层脂质模型，并

考察了其稳定性。发现该模型不仅可以合理地阐明

皮肤角质层的屏障特性，还具备应对水合程度、pH

变化和离子强度很好的稳定性。这为深入研究经皮

给药系统与脂质层间的相互作用奠定了一定基础。 
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