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氨基葡萄糖硫酸软骨素促进骨骼健康
作用研究进展
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摘要：氨基葡萄糖和硫酸软骨素能够预防和治疗骨关节病。本文简要介绍骨关节病及其发病特点，重点叙述氨基

葡萄糖和硫酸软骨素促进骨骼健康的作用机理、功效及其药物代谢动力学，并对研究开发食品型氨基葡萄糖硫酸软

骨素制品的前景进行了探索，以达到以强健骨骼和预防骨关节病的理念取代传统的吃药治疗骨关节病的目的。
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Abstract：Both glucosamine and chondroitin sulfate have the function of preventing and treating joint diseases．This paper

gives a brief introduction to joint diseases and their pathological characteristics，with the emphasis on summarizing the

efficacy，mechanism and phalmacokinetic of glucosamine and chondroitin sulfate for promoting bone health．In addition，

future prospects for the development of food··grade glucosamine·-chondroitin sulfate which Can strengthen bones and prevent

joint diseases as a replacement for txaditional medication ale explored．
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骨关节病(osteoarthritis，0A)是一种在临床上比较

常见的疾病，好发于负重较大的膝关节、脊柱、髋关节

及远侧指间关节部位，在中老年人群中发病率较高⋯。美

国疾病控制中心资料显示，约占美国总人口I／4的人患有

骨关节病[2J。因其具有较高的发病率和致残率而受到医学

界的普遍关注B】。氨基葡萄糖(glucosamine)和硫酸软

骨素(chondroitin sulfate)是一类广泛存在于人和动物软

骨、肌腱和韧带中的天然氨基葡聚糖，同时也是构成关

节软骨的主要成分H。5]，能够预防和改善骨关节病，对受

损的软骨组织进行修复陋】。现有的氨基葡萄糖硫酸软骨素

(以下简称为氨糖硫酸软骨素)制品大都以治疗或保健

药品的形式存在，绝大多数人是在病症爆发后才开始用

药对症治疗，往往都只能起到缓解和维持的作用，不能

达到根除骨关节病的目的。治病不如防病，骨关节病重

在预防。防病重在日常，研制开发食品型氨糖硫酸软骨

素制品对老幼均可达到预防骨关节病的目的。

1 骨关节病的发病特点和病理机制

1．1 骨关节病及其发病特点

骨关节病是指关节软骨的蛋白多糖生物合成出现障

碍而导致的退行性改变，同时伴有软骨下骨的硬化、囊

性变以及骨赘形成等改变‘”，多数是由于力学或生物因素

导致关节软骨细胞、基质和软骨下骨质的正常分解代谢

和合成代谢失衡造成的【8】，表现为关节软骨侵蚀、骨赘形

成、骨质增生、软骨硬化等一系列生化和形态学改变【9】。研

究表明，中老年人和经常运动的人群为骨关节病高发群

体【1 01，同时女性(特别是绝经女性)、肥胖人群、劳动

强度大的人群、运动员等发病率高于其他人群n¨。近年

来，随着人们生活水平的日益提高，人口老龄化加剧，

骨关节病的发病率也呈逐渐上升趋势”舶。

1．2 骨关节病的病理机制

骨关节病的发病机制与基因遗传性、细胞因子、
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机制蛋白酶、软骨营养、代谢异常、免疫因素、生物

力学、软骨细胞凋亡等因素有关u 31，同时骨关节病的发

生还与年龄、骨密度、雌激素水平、营养缺乏、关节损

伤、体质量和关节失稳等多种因素密切相关n 41，日常生

活中不同的运动方式、生活方式和对骨关节不适的忽视

也能导致不同程度的骨关节病。但骨关节病确切的病

理、发病机制至今仍不十分清楚，尚不能从根本上控制

和治愈骨关节病”51，因此骨关节病重在预防。

2 氨糖硫酸软骨素的作用机理、功效和药物代谢动力学

2．1 氨糖硫酸软骨素的作用机理

氨基葡萄糖能降低促炎症转录因子的浓度，增强软

骨特定部位的韧性，并且通过抑制水解酶的活性和减少

脂质、蛋白质的氧化来阻止胶原蛋白变性【l61。氨基葡萄

糖通过刺激黏多糖的生化合成及增加骨骼钙质的摄取量

来提高骨与软骨组织的代谢功能与营养吸收，亦能改善

及增强滑膜液的黏稠度，同时氨基葡萄糖也是蛋白多糖

合成的基本物质，可以特异性地作用于关节软骨，恢复

软骨细胞正常的代谢功能，刺激软骨细胞产生具有正常

多聚体结构的蛋白多糖，亦可抑制损伤软骨的酶如胶原

蛋白酶和磷脂酶A2的活性¨7‘1引。硫酸软骨素通过抑制丝

裂原活化蛋白激酶p38MAPK和信号调节激酶ERKl／2的

活性，降低核转录因子kappa B(nuclear factor-kappa B，

NF．1cB)的核易位，减少蛋白水解酶(基质金属蛋白

酶-3(matrix metalloproteinase．3，MMP-3)、MMP-9、

MMP．13、cathepsin B等)、炎症诱导酶(磷脂酶A2、环

氧合酶．2、一氧化氮合成酶．2)【l卅以及促炎细胞因子(白

细胞介素．113)【2州的合成来发挥作用。氨基葡萄糖和硫酸

软骨素合用能促进人关节软骨细胞中II型胶原蛋白的合

成，减少软骨细胞死亡，保持软骨细胞外基质的合成代

谢与分解代谢的平衡旺”。氨基葡萄糖和硫酸软骨素正是

通过上述一系列作用机理来保护关节软骨细胞。

2．2 氨糖硫酸软骨素的功效

氨基葡萄糖和硫酸软骨素是膳食补充剂中2种常见

的饮食成分心21，能够预防骨关节炎口"，缓解骨关节病

症Ⅲ】。Yoshimurat25j和Momomurat261等对年轻男性足球运

动员和自行车赛车手进行口服盐酸氨基葡萄糖实验，剂

量为1．5鲋和3 g，d，连续服用3个月后检测实验者尿液中

II型胶原蛋白降解标记物和II型胶原蛋白合成标记物的

含量，结果发现口服氨基葡萄糖能够减少II型胶原蛋白

的降解，促进II型胶原蛋白的合成，进而达到保护关节

软骨的目的。阴健等口71为了研究关节腔内注射氨基葡萄

糖治疗兔颞下颌关节骨关节炎的效果，对6只新西兰大

白兔采用双侧关节上腔注射II型胶原蛋白酶建立模型，

第6周时给实验组大白兔关节上腔注射氨基葡萄糖，同时

对照组注射等量生理盐水，11周后结果显示实验组大白

兔损伤情况明显轻于对照组，表明关节腔内注射氨基葡

萄糖能明显缓解兔颞下颌关节骨关节炎。Lin Liping等口即

通过对照实验的方法测定Wistar大鼠的体质量、股骨质

量、骨密度以及骨钙含量，结果显示12周以后10倍剂量

组的股骨质量、骨密度及骨钙含量相比于对照组有明显

提高，表明氨基葡萄糖和硫酸软骨素对于骨质疏松症具

有协同治疗作用。Hammad等【2郫选取180个患有膝关节炎

的病人，随机分成2组，研究口服和外用氨基葡萄糖硫酸

软骨素对膝关节炎的功效，结果发现二者对于缓解关节

疼痛、提高关节刚度效果显著。杨春燕等【3伽为了研究联

合使用氨基葡萄糖和硫酸软骨素对大鼠和小鼠的抗炎镇

痛效果，以Sprague．Dawley(SD)大鼠和ICRdx鼠为实验

动物分别建立足趾肿胀模型进行抗炎症实验和疼痛模型

进行镇痛实验，结果显示实验组足趾肿胀程度明显小于

对照组(P<0．05)，且明显抑制了醋酸对小鼠扭体次数

(P<0．05)。Bucsi等口”检测硫酸软骨素对骨关节炎的疗

效，给予患者口服硫酸软骨素胶囊制品(800 mg／d)，

连续服用6个月后发现将近43％的患者症状明显改变，而

安慰剂对照组仅有3％的改善，并且在20 m相同距离内，

服用硫酸软骨素的患者行走时间明显减少。Torrent等口21

为了探索联合使用氨基葡萄糖和硫酸软骨素对大鼠骨质

疏松和骨关节炎的作用，通过卵巢切除手术和前交叉韧

带切断手术诱导大鼠患上骨质疏松和骨关节炎，然后连

续12周通过填喂的方式给大鼠服用氨基葡萄糖和硫酸软

骨素，结果显示用药后明显降低了大鼠软骨的退化和蛋

白多糖的损耗，表明氨基葡萄糖和硫酸软骨素对骨质疏

松和骨关节炎具有积极的治疗作用。

2．3 氨糖硫酸软骨素的药物代谢动力学

药物代谢动力学主要研究药物在生物体内的吸收、

分布、排泄和代谢规律。通过研究药物在生物体内的代

谢产物和代谢机理，可以发现生物活性更高、更安全的

新药。与药物代谢动力学相关的参数主要包括消除半衰

期tm药．时曲线下面积(area under the curve，AUC)、

药峰质量浓度P。。。、药峰时间t。。。等。消除半衰期t。，：指血

药质量浓度下降一半所需的时间。AUC代表一次用药后

的吸收总量。药峰质量浓度P。。。指血浆药物质量浓度．时

间曲线上的最大血药质量浓度值。药峰时间f。。。指给药后

血浆药物质量浓度．时间曲线上达到最高质量浓度所需

的时间。Setnikar等【3列对6名男性健康志愿者采用14C标记

法研究氨基葡萄糖在人体内的代谢动力学，结果显示在

静脉注射药物后，氨基葡萄糖在血浆中的放射性很快被

消除，tm。(分布半衰期)为0．28 h，氨基葡萄糖的放射

性在给药1～2 h后几乎全部消失。随后放射性物质从结

合组织中释放到血浆中，血浆放射性在8～10 h后达到项

峰，fl／2为70 h。120 h后从尿中回收到约28％的放射活性
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物，粪便中放射活性物含量<1％。肌肉注射与静脉注射

有相似的效果。氨基葡萄糖经口服摄入后能够被快速吸

收聆41，后经血液分散到其他组织和器官中，尤其对关节

软骨比较亲和，服药后1～8 h在肝、肾、胃壁、小肠、

脑、骨骼、肌肉和关节软骨中均可检测到氨基葡萄糖，

且质量浓度在以上组织或器官中依次递增。24 h后氨基

葡萄糖质量浓度下降，后经肝脏代谢为较小的分子，

最终分解为尿素、水和CO，，一小部分经尿液和粪便排

出，大部分以CO：的形式经呼吸道排出【351。Song Min等m1

利用液相色谱．质谱．质谱联用(1iquid÷hromatography．

mass spectrometry／mass spectrometry，LC．MS／MS)的方法

检测硫酸氨基葡萄糖在人体血液和尿液中的代谢动力学，30名

志愿者分3组，分别口服氨基葡萄糖500、1 000、1 500 mg，

连续服用7 d后结果显示P。。，分别为(0．417±0．190)、

(0．795±0．280)、(0．925±0．280) I．tg／mL，

t。。。分别为(2．60±1．3 9)、 (2．70±0．8 6)、

(1．90±0．84)h，用药后0～10 h之间AUC。～，。分别为

(1．42___020)、(3．374-1．02)、(4．0B±128)Pg·h／mL，

tl／2分别为(1．1 7-0．40)、 (1．3 2-0．3 5)、

(1．364-0．94)h，Pashkova等口71使用高效液相色谱法检

测氨基葡萄糖在人体血液中的药代动力学，结果发现在

最大反应时间(1．84-0．9)ha寸氨基葡萄糖在血液中的p。。，

是(1 680-870)ng／mL；tli2为4．3～7．6 h，平均5．8 h。

冷艳霞等∞剐将18名健康男性受试者随机分为2组，采用

LC．MS／MS分别测定口服氨基葡萄糖片和氨基葡萄糖胶

囊后受试者体内的药物代谢动力学，结果显示血浆中的

氨基葡萄糖的t。。，分别为(3．1-0．7)、(2．94-0．8)h，

P。。。分别为(636．5-310．1)、(666．4-371．3)pg几，

t1／2分别为(0．9±0．2)、 (1．1-0．4)h，用药后

0～12 h之间AUC。～。2分别为(1 896．0-809．7)、

(1 967．0±858．2)Ixg·h／L。Jackson等【3卅研究单独121服

氨基葡萄糖以及氨基葡萄糖和硫酸软骨素混合服用时在

人体内的代谢动力学，结果显示单独和混合服用后直到

体内药物质量浓度降为0 ng／mL这段时间内，AUC。～。分

别为(2 3804-935)、(1 8604-892)ng·h／mL，p一
分别为(4924-161)、(311-103)ng／mL，f。。分别为

(2．3】+1．19)、 (2．05+1．33)h。

3 食品型氨糖硫酸软骨素制品的开发

3．1 氨糖硫酸软骨素制品的研究现状

近年来，随着药品和保健品行业的不断发展【401，市

面上的氨糖硫酸软骨素制品越来越多，对于解决中老年人

的软骨磨损、硬化、钙化等症状具有显著疗效，同时可缓

解中老年人的骨质疏松问题H”，适用于膝关节、脊柱、踝

关节、手和手腕等部位骨关节炎的预防和治疗mJ。目前国

内外现有的氨糖硫酸软骨素制品，都是以药物或保健药

品的形式存在，且绝大多数是在骨关节病爆发后对症治

疗，而对于骨关节病来说后期治疗只能达到维持和缓解

的效果，很难达到根除的目的。

3．2 开发食品型氨糖硫酸软骨素制品的必要性

骨关节病在中老年人群及运动员、教师、白领阶层

人员、久坐电脑前工作者、司机、过度健身和户外运动

人员等特殊群体中发病率高于50％H”，对于这种顽固性

疾病只能依靠病发后吃药打针进行治疗。现有的氨糖硫

酸软骨素制品绝大多数以药物形式存在，此外药片、药

丸、胶囊中的载体成分淀粉、油脂和胶类等既不利于人

体消化吸收，同时也降低了药物疗效。对于骨关节病的

预防应该重在日常，如果能够提早的食用氨糖硫酸软骨

素制品对骨关节进行维护便能很好地预防骨关节疾病的

发生。民以食为天Ⅲ】，如果能借助一日三餐的时机和食

品的媒介，把氨基葡萄糖和硫酸软骨素搭配制成食品和

饮品，便能达到强健骨骼和预防骨关节病的目的。氨基

葡萄糖硫酸软骨素以食品和饮品的形式出现在餐桌上和

日常生活中被人每日食用，不仅能满足人们的日常营养

需求，更重要的是对于预防骨关节病发挥着举足轻重的

作用，可达到“药食兼用，药食同疗”的目的。

3．3 食品型氨糖硫酸软骨素制品的开发设想

氨基葡萄糖和硫酸软骨素都为白色粉末且易溶于

水，因此可以考虑将氨基葡萄糖和硫酸软骨素结合相应

的载体制成液态或半固态流食，甚至固态食品。综合考

虑现有的氨糖硫酸软骨素制品的用量以及氨基葡萄糖和

硫酸软骨素的每日必需摄入量，现拟定食品型氨糖硫酸

软骨素制品中氨基葡萄糖的摄入量约为900～1 500 mg／d，

硫酸软骨素的摄入量约为500～1 200 mg／d。液态食品载

体可以选择各种果汁添加适量的氨基葡萄糖和硫酸软骨

素制成果汁饮料，也可以板栗、核桃、杏仁、花生、大

豆等植物乳汁或牛、羊、马等动物乳汁添加适量氨基葡

萄糖和硫酸软骨素制成植物和动物乳蛋白饮料，还可参

照现有的一些运动型功能性饮料，开发含有氨基葡萄糖

和硫酸软骨素的新型运动型饮料，在人们健身和运动后

补充运动所需能量的同时补充骨关节活素和预防因剧烈

运动造成的关节损伤。液态食品载体还包括各种酒类，

我国中医常以酒作为药引，可利用白酒、黄酒、葡萄

酒、啤酒、补药酒等为载体，结合相须、相使类药物配

伍，适量添加氨基葡萄糖和硫酸软骨素制成新一代的酒

类产品，适量饮用以达到舒筋活血和维护骨关节疾病的

目的。半固态食品载体可以考虑粥类和凝固型酸乳，固

态食品载体可以考虑在各种谷物为原料制成的糕点、面

包、馒头、豆腐等传统主食类食品中添加适量的氨基葡

萄糖和硫酸软骨素，结合补钙功效制成新型的具有预防

骨关节作用的保健食品。
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骨关节病作为一种顽固性疾病正折磨着无数的患

者，预防和治疗骨关节病刻不容缓。氨基葡萄糖和硫酸

软骨素作为一种来源广泛的膳食补充剂，对于中老年人

群和一些特殊人群的骨关节病具有预防和治疗作用。开

发研究食品型氨糖硫酸软骨素制品取代目前现有的氨基

葡萄糖和硫酸软骨素类药物对于强健骨骼和预防骨关节

疾病具有重大意义，也给骨关节病患者带去福音，让他

们在一日三餐中实现治疗病患的效果。食品型氨糖硫酸

软骨素产品的开发将对保健品行业、药品行业和食品行

业等多个行业的发展做出贡献。
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