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摘  要：纳米技术在中药领域的应用与发展是中药走向国际化与现代化的有效途径。中药产生的药效并非仅仅取决于药物的

化学成分，还与药物的物理状态（如颗粒大小）有关，当药物处于纳米级时常会呈现新的药效，将纳米技术应用于中药中可

拓宽中药的使用范围。介绍了纳米中药的概念，对纳米中药的制备方法、优势和发展方向等进行了综述，并分析了纳米中药

发展中存在的问题，以及提出解决这些问题的设想，为纳米中药的发展提供新的思路。 
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纳米技术（nano-technology）是指在纳米尺度

（0.1～100 nm）范围内通过直接操作或操纵原子、

分子，对物质的材料和结构进行研究处理的技术[1]，

它是 20 世纪 80 年代末诞生并崛起的新技术，被认

为是 21 世纪产生的一系列高新技术的重要源头之

一。纳米技术、生物技术和信息技术被誉为 21 世纪

三大关键技术，自 1998 年国内有关学者提出“纳米

中药”一词，纳米技术在中药领域的研究越来越受

到重视。纳米中药是指应用纳米技术制造的、粒径

小于 100 nm 的中药有效成分、有效部位、原药及

其复方制剂，它是中药纳米后的产物，不是一种新

的药物[2]。当中药被制备成纳米级别后，其物理、

化学、生物学特性可能发生较大的变化，产生新的

药效。与传统中药相比，纳米中药不仅大大增加了

药物的生物利用度，加强了靶向作用，还降低了不

良反应，这些为以后中药研究现代化的进一步发展

提供了一个新的研究思路和方法。 
1  纳米中药的制备 

中药种类繁多，对于不同种类的中药纳米化采 

用不同的加工方法，目前的方法主要是直接将中药

原料纳米化及利用纳米载体承载药物两种，在此基

础上又融入多种现代化制剂技术。 
1.1  中药原料纳米化技术 

中药经过超微粉碎处理后，使药物粒子表面积

增加，提供了大量的活性原子，使药物呈现出许多

常态下没有的理化性质和生物学活性，缩短了煎煮

时间，提高了溶解度和溶出速率，增强了疗效。对

于一些成分、作用相对单一的中药，如矿物药，或

某些具有特殊活性的药物利用超微粉碎技术替代传

统的粉碎方法是科学可行的。 
1.1.1  机械粉碎法  机械粉碎是指借助机械力将大

块的固体物质粉碎成规定细度的操作过程，是固体

药物微细化处理的主要手段，目前的机械粉碎手段

主要有球磨法和气流粉碎法。王晓波等[3]对雄黄进

行纳米级粉化研究，考察了球磨时间、球料比、球

磨介质、转速、改性剂等对粉体粒度及性质的影响，

结果显示在含有活性剂的水中球磨可以得到粉末粒

度分布均匀、细小的粉体，当粉末与水量比为 1︰2，
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加入的十二烷基磺酸钠活性剂 1.23 g，在球磨机转

速 600 r/min 的条件下球磨 8 h，所得粉末中 200 nm
的颗粒可达 85%以上，此为最适宜的球磨规程。边

可君等[4]在温度为−30～50 ℃的惰性气氛中利用高

能球磨装置并控制其转速（200～400 r/min）和时间

（2～60 h），获得了平均粒度不大于 100 nm 的石决

明粉末。刘彩兵等[5]分别采用干法球磨、气流粉碎

和湿法球磨 3 种方法对三七进行超细化加工，分别

获得了微米级微粉和三七纳米混悬剂，通过测试 3
种样品的粒度分布和比表面积得出湿法球磨样品颗

粒细小，而且粒度分布比较集中；其次为气流粉碎

样品，这为三七超细加工的规模化生产以及纳米化

加工研究提供了一定的依据。 
1.1.2  微射流法  微射流法是将粗分散体加高压形

成超音速流，并在孔径仅 50 μm 的十字形通孔中央

发生高速冲击对撞，产生强的撞击力、超声波作用

以及高度湍流分散作用而导致颗粒瞬间超微破碎。

詹秀琴等[6]采用微射流法得到纳米级的雄黄颗粒，

但由于体积小、表面能大，极易重新聚合成为较大

的颗粒，因此又加入了不同的分散剂来提高颗粒的

分散性，以提高其稳定性。康波等[7]利用超高压微

射流均质的方法制备了乳铁蛋白纳米乳液，并研究

了不同均质压力、不同均质次数、不同蛋白量等因

素对乳液粒度的影响，结果表明在蛋白质质量分数

为 1.5%，均质压力为 120 MPa，均质次数为 2 次的

条件下，微射流处理能显著减小液滴粒径。 
1.1.3  微波法  微波是指频率为 300～3×105 MHz
的电磁波，具有较好的穿透性和加热作用。皮振邦

等[8]利用微波法，即在高频电磁场的作用下，加入

化学分散剂，促使碳酸锌（炉甘石主要成分）颗粒

分散，所得到的纳米级粉体粒径为 1～100 nm，其

稳定性比普通炉甘石更好，并发现微波功率对粒径

的影响较大。 
1.2  纳米载体技术 

纳米载体技术广义就是用一种纳米尺度的分子

材料作为载体材料来承载药物，现阶段所采用的技

术有固体分散技术、包合技术、聚合物纳米粒载体

技术、超微乳化纳米级分散技术等。 
1.2.1  包合技术  包合技术所采用的载体材料，本

身就是一种纳米尺度的分子材料，主要是环糊精

（CD），有 α、β 和 γ 型 3 种，以及它们的衍生物。

这 3 种环糊精都具有筒状结构，将药物包裹于筒内

可降低药物的刺激性和增加其稳定性。程祥龙等[9]

利用 POPOP 分子促使 β-CD 和 γ-CD 在水溶液中形

成了纳米管结构，并通过紫外吸收光谱、稳态荧光、

荧光各向异性和动态光散射等研究揭示了形成机

制；pH 和温度效应实验进一步表明 POPOP 分子诱

导 β-CD 形成的纳米管在溶液 pH 值大于 12 和温度

高于 331 K 时不能稳定存在。中药挥发油应用包合

技术制备包合物的研究报道较多，有辛夷、细辛、苍

术、肉桂、丁香、大蒜、石菖蒲等[10-12]。Zhao 等[11]

以挥发油包合率为指标应用均匀设计法筛选出八角

油包合物的最佳制备条件，即温度、研磨时间、样

品与 β-CD 的比例。当温度为 35 ℃，研磨时间为 4 
h，八角茴香油与 β-CD 的比例为 1︰13 时，运用红

外测定其包合率为 81.4％，表明优选的工艺结果稳

定可行，这为纳米中药包合载体的制备提供了一个

很好的依据。 
1.2.2  聚合物纳米粒载体技术  聚合物纳米粒子通

常有两类制备方法：第一类是以具有良好生物相容

性和可降解性的脂肪族聚酯型材料及聚氨基酸等为

载体；第二类方法是用两亲性聚合物胶束，即用一

些带有疏水和亲水段的聚合物在特定条件下形成胶

束来承载疏水性药物和保护中药某些成分的特殊活

性[13]。药物与聚合物纳米粒的结合可以是包封，也

可以是附载或接枝，通过对聚合物粒子表面的修饰

还可以改善纳米粒的性能，目前多将磁性粒子与载

体材料结合以增加药物靶向性。刘占军等[14]利用引

发剂在壳聚糖上接枝醋酸乙烯酯，在水溶液中直接

生成具有疏水核心、亲水表面的纳米粒，再利用超

声振荡技术将紫杉醇与上述纳米粒混合制成了负载

紫杉醇的壳聚糖纳米粒。研究发现紫杉醇的加入量可

影响纳米粒的包封率，当紫杉醇的加入量为纳米粒量

的 2%时，可达到最大包封率 93.6%。张东生等[15]采

用加交联剂固化法将铁磁粒子和抗肿瘤药物 As2O3

共同包入明胶中制成纳米级微球，通过 X 射线衍射

谱图、透射电镜和 X 射线能谱图证实了 As2O3确实

已包覆在载体上形成了核壳状的纳米微球，并进一

步表明最终产物中的成分并不只与投入的反应物中

各元素的比有关，还可能与其他原因有关，如反应

条件等。 
1.2.3  脂质体纳米粒载体技术  脂质体是具有类似

生物膜活性的磷脂双分子层封闭小囊，作为载体可

防止药物快速降解，延缓药物的作用时间，并具有

靶向作用[16]。目前的纳米脂质体制备方法有溶剂乳

化-蒸发法、薄膜蒸发法、冷冻干燥和超声波分散法。
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覃斌等[17]采用溶剂乳化-蒸发法制得丹参酮ⅡA 长

循环固体脂质纳米粒，具体方法是将丹参酮ⅡA、单

硬脂酸甘油酯溶于丙酮中，加入大豆磷脂的乙醇液

制成有机相，再将有机相加入到以 Myrj59、丙三醇

和重蒸水制得的水相中使其乳化，挥去有机溶剂。

实验又测定了粒径、Zeta 电位和药物包封率，考察

了纳米粒的稳定性，结果显示制备的脂质体纳米粒

平均粒径和包封率都较为理想。罗琥捷等[18]利用正

交试验法研究了逆相蒸发-超声法制备鱼腥草挥发

油纳米脂质体的条件，将挥发油、大豆磷脂、胆固

醇和表面活性剂聚山梨酯 80 按一定比例溶于有机

相，加入一定体积的水相超声混合，减压蒸发，再

加入一定体积水合介质，最后于冰水浴中短时间搅

拌超声即得。以最佳工艺条件制备的鱼腥草挥发油

纳米脂质体呈半透明淡黄色乳液，其包封率为

97.12%。王子妤等[19]采用化学沉淀法先制备纳米级

雄黄，再用薄膜分散-高压均质法制备纳米雄黄脂质

体，其平均粒径为 102.3 nm，且分散性良好，药物

包封率为 82.78%，体外实验显示有良好的抑制肝癌

细胞生长作用。 
1.2.4  固体分散技术  固体分散技术是指制备制剂

时将难溶性固体药物以分子、胶态、微晶或无定形

状态分散在另一种水溶性材料或难溶性、肠溶性材

料的技术。分散后的药物一般是以微晶、微乳和分

子的状态存在，是一种超分散体系，具有速效、高

效的特点[20]。陈峰等[21]运用溶剂-熔融法将丹参酮

IIA 分散于熔融的聚乙二醇 6000 中，制备成固体共

融物，又利用透射电镜观察其溶解特性，用差示扫

描仪测量该固体共融物的熔点，结果显示应用固体

分散技术，以聚乙二醇 6000 为固体溶液可将结晶状

态的丹参酮 IIA 迅速分散成纳米级微粒，形成低熔

点固体共熔物，并能够溶解于生理盐水形成胶体制

剂。Hu 等[22]采用固体分散载体乙基纤维素和阻滞

性高分子材料，使用固体分散与球晶制粒相结合的

技术制备水飞蓟宾缓释微球，研究发现固体分散剂

和阻滞剂的比例控制着药物的释放速度，该制备过

程简便、重现性好，是难溶性药物制备缓释微球的

有效方法。已报道运用固体分散技术进行纳米化的

有青蒿素、丹参酮、黄芩苷、葛根、水飞蓟宾等。 
2  纳米中药的优势 

纳米中药并不是将药物简单地进行粉碎到纳米

级，而是对组成方剂的某味药的有效部位或有效成

分通过纳米技术进行加工处理，赋予传统中药以新

的功能，纳米中药主要有以下特点。 
2.1  提高生物利用度 

纳米中药的细胞壁已经破裂，因此有效成分更

容易释放出来而被人体吸收；中药经过纳米化后比

表面积增大，与介质的接触面积增大，更容易被溶

解；其次由于比表面积增大，药物与给药部位的接

触面积增大，延长了药物在体内的滞留时间，药物

的吸收量也显著增加[23]。王晓波等[24]用家兔进行了

纳米雄黄药动学研究，发现纳米雄黄粉体的药动学

行为发生显著变化，吸收相增大而消除相减小，在

达峰时间、峰浓度、半衰期、生物利用度等方面具

有明显优势，这为开发新一代高效低毒的抗白血病

新药奠定了基础。难溶性的中药成分一般制成固体

分散体制剂来提高生物利用度，缪海均等[25]选用 10
名健康男性随机单剂量口服水飞蓟宾固体分散体胶

囊与片剂后，用 HPLC 法测定血浆中水飞蓟宾的浓

度，结果两种制剂的 AUC、Cmax、tmax 经统计学分

析均有非常显著差异，且固体分散体胶囊的生物利

用度优于片剂。 
2.2  降低药物毒性 

药物通过多种途径进入机体后在不同水平上引

发各种各样的毒性效应。其中许多毒性同自由基与

氧化损伤有关。生理条件下体内自由基的产生和清

除存在着动态平衡；但在某些病理条件下自由基生

成过多，超过清除的能力时就会造成组织损伤。梅

之南等[26]将雷公藤内酯醇制备成固体脂质纳米粒，

并发现固体脂质纳米粒能减少雷公藤内酯醇引起的

小鼠体内 MDA 的产生，说明固体脂质纳米粒可减

少雷公藤内酯醇在小鼠体内脂质过氧化反应的发

生，因此能降低雷公藤内酯醇对肝脏的毒性作用。

王俊平[27]采用薏米仁油研制紫杉醇微乳，以紫杉醇

为对照品，分别对小鼠尾 iv 给药，结果发现紫杉醇

组于给药后第 5 天动物开始死亡，第 14 天动物死亡

率达 90%；而紫杉醇微乳组动物在 14 d 内没有发生

死亡，说明紫杉醇微乳的急性毒性明显低于紫杉醇。 
2.3  增强原有疗效，产生新疗效 

用传统方法制备的炉甘石粒径均在微米级，并

且组成不确定，比表面积小，人体皮肤吸收差，对

皮肤敏感部位有刺激性，抑菌活性不理想。郭义明[28]

利用合成纳米碱式碳酸锌和纳米氧化锌制备了纳米

炉甘石，并以四环素为对照，测试纳米炉甘石及其

成分的抑菌活性。结果显示氧化锌的量与粒径大小

决定了炉甘石的抑菌活性，纳米炉甘石抑菌活性显
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著提高。杨祥良等[29]将纳米炉甘石与未纳米化的炉

甘石进行比较，对金黄色葡萄球菌、埃希氏大肠杆

菌和铜绿假单胞杆菌 3 种细菌的抑制作用有显著差

异。中药加工至纳米级时，由于物理、化学、生物

学特性发生改变，从而使中药呈现出新功能，其次

细胞内原有不能被释放出来的某些活性成分由于破

壁而被释放出来，可能也会使纳米中药增加新的功

能。徐辉碧等[30]在考察不同粒径雄黄对血管内皮细胞

ECV-304 的细胞毒性时，发现雄黄可通过诱导ECV-304
细胞凋亡抑制细胞的增殖，并表现出很明显的尺寸-药
效关系，粒径小于100、150、200、500 nm 的雄黄凋亡

率分别为 68.15%、49.62%、7.51%、5.21%，结果显示

100～150 nm的雄黄粒子效果最好。 
2.4  靶向作用 

目前，研制和开发具有肿瘤靶向性的药物载体，

使药物得以在肿瘤局部释放并发挥作用已经成为人

们关注的焦点。由于肿瘤细胞有较强的吞噬能力以

及肿瘤等病变部位的血管内皮细胞缝隙远大于正常

内皮细胞间隙，因此纳米微球更容易进入肿瘤内部，

具有很强的靶向作用[31-32]。现多应用脂质体、纳米

颗粒、胶体溶液、毫微乳等技术实现靶向给药，张

阳德等[33]考察了槲皮素脂质体纳米粒在大鼠体内

分布情况，实验分别尾 iv 槲皮素悬浊液和槲皮素脂

质体纳米粒悬浊液，于一定的时间点采集大鼠血液

及主要脏器，测定其槲皮素的浓度。结果发现槲皮

素制成纳米粒悬浊液后，提高了药物在肝、脾中的

浓度，降低了药物在血、心、肺、肾中的浓度，提

高了其对肝脏的亲和力，达到了肝靶向的要求。目

前国内外还将磁性纳米载体运用于载药系统中，通

过外磁场达到靶向定位的目的。郑建伟等[34]将荷瘤

鼠随机分 3 组，分别尾 iv 药物，A 组：5-氟尿嘧啶

原液；B 组：单纯 5-氟尿嘧啶纳米磁性颗粒，无磁

场应用；C 组：在肿瘤内部建立 300 Gs 的磁场，药

物应用同 B 组。结果发现 5-氟尿嘧啶纳米磁性颗粒

与无磁场的相同药物治疗组及单纯 5-氟尿嘧啶对照

组比较，荷瘤鼠的肿瘤组织中 5-氟尿嘧啶浓度显著

增加，说明在磁场引导下，5-氟尿嘧啶纳米磁性颗

粒中磁性载体和所载药物在荷瘤鼠体内具有肿瘤靶

向性分布。但中药应用此技术的报道较少。 
2.5  缓释、控释作用 

借助高分子纳米粒作载体等技术手段，可实现

药物的缓释、控释[35]。陈丹等[36]将制得的羟基喜树

碱（HCPT）纳米微球与普通剂型组分别进行细胞

培养，发现纳米微球剂型组 48 h 时细胞生长抑制率

低于普通剂型组，至 96 h 时则与 HCPT 普通剂型组

已无多少差异，说明 HCPT 纳米微球剂型具有药物

缓释优点，体外实验作用平缓，抑瘤效果与羟基喜

树碱羧酸钠盐剂型持平。黄惠风等[37]以 Fe3O4 为磁

性载体制成磁性纳米紫杉醇微球，并以紫杉醇为对

照，观察其对胃癌细胞 SGC-7901 的体外生长抑制

作用，发现磁性纳米紫杉醇与紫杉醇相比起效慢，

48～72 h 后作用强度相仿，其原因可能是紫杉醇快

速释药较快出现浓度高峰，故起效快；而纳米粒表

面紫杉醇首先释放，在纳米粒内部的紫杉醇缓慢释

放，其具有的控释作用使磁性纳米紫杉醇一直处于

较低作用浓度，故抑制作用起效慢而持续时间长。 
2.6  丰富剂型的选择 

利用纳米技术超微粉化药物可适用于口服控释

片、颊含片、喷雾剂、口腔速溶片以及脂质体等多

种剂型。纳米中药已引起人们的高度重视，由华工

科技、武钢股份、长源电力等 7 家公司发起创立的

武汉华工创业投资公司投资的“纳米中药”和“集

群系统”项目最近已通过专家论证，介入了“纳米

中药”高新技术的开发及产业化[38]。 
3  纳米中药发展趋势 

作为我国中药现代化最前沿的创新成果，纳米

中药蕴藏着无限前景和巨大的产业扩张潜力。尽管

纳米技术的发展蒸蒸日上，但中药纳米技术仍处于

初级阶段，如何将纳米技术正确合理地运用于中药

研究当中是一个值得深思的问题。 
3.1  与中医药理论相结合 

中药的药理作用机制较复杂，必须将中医药理

论和纳米技术结合起来，在中医药理论的指导下，

对纳米中药进行研究，保证中药多成分、多靶点、

多途径发挥作用。 
3.2  纳米中药的制备问题 

目前纳米中药的制备方法的报道较少，多集中

于矿物药方面，纳米中药的制备技术还很不成熟，

有许多问题仍需进一步研究。如中药纳米化以后其

有效成分和理化性质会发生改变，不能为获得纳米

微粒而损坏了药物的有效成分；中药纳米化以后，

可能使某些中药原有的缺陷得以纠正，疗效增强，

但也可能适得其反，使毒性增加。所以现阶段需对

纳米中药的制备进行系统研究，以最大限度地提高

药物疗效，降低毒性。 
3.3  稳定性问题 
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中药经过纳米粉碎后比表面积增大，使得药物

粒子很容易团聚，稳定性降低，难以贮存；而且中

药纳米化后有效成分和药效学的不确定性也会给药

物质量的稳定可控留下隐患，如何提高纳米中药稳

定性也是有待解决的问题。 
4  展望 

纳米技术作为一种深具市场潜力的新兴科学技

术将对人类产生深远的影响，其将成为 21 世纪占主

导地位的新技术之一。中医药理论是我国优秀文化

的瑰宝，具有数千年的历史，但由于我国中药制药

领域综合技术水平落后，急需将新的技术和新的方

法应用于中医药，因此，将纳米技术引入现代中药

的制备，研究和开发纳米新剂型，利用纳米载药系

统的优势，对解决目前中药常规制剂存在的生物利

用度低，缺乏可靠的质量标准，剂型单一等问题具

有重大意义。 
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