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中药口服给药新剂型的研究进展

钟长平

(广州奇星药业有限公司，广东广州 510620)

常规制剂、长效和肠溶制剂、缓控释制剂或药物输送洗

头或透皮治疗系统治疗、靶向制剂是药物制剂发展的四个时

代。传统中药的剂型研究也随着医药制剂的发展而得以逐步

拓宽，从而更加符合日益发展的临床治疗的需要。口服给药

是传统的、习惯的、最常用的施药途径。口服给药系统包括速

释剂型、缓速释药剂型、定时释药剂型和定位释药剂型。本文

就近年来中药口服给药系统的进展进行综述。

I 口服液

中药口服液剂是选用合理的方法，提取中药的有效成分

在无菌或半无菌的条件下灌注制成的一种口服液体剂型，是

在中药汤剂、合剂基础上的改进。具有吸收快、剂量小、服用

方便等优点。临床常用的有生脉饮、蛇胆川贝液、六味地黄口

服液等。

2口服速释固体剂型

口服速释固体制剂泛指服用后能快速崩解或快速溶解

的固体制剂，有分散片、泡腾片、自乳化或自微乳化释药制

剂、干凝胶等新剂型，还有滴丸、口腔用膜剂等。

2．1分散片：是指在水中能迅速崩解均匀分散的片剂，可以

加水分散后口服，也可以将分散片含于口腔中吮服或吞服。

麝香保心分散片口]由麝香保心丸精制中间品35％，交联聚

乙烯吡咯烷酮10％、羧甲基纤维素钙19％、微粉硅胶0．5％、

微晶纤维素35％、硬脂酸镁0．5％，采用崩解剂内外加法制

成，其在(20±1)℃水中于15 s内可完全崩解且分散均匀，

冰片和人参总皂苷溶出的f。。值为1．9和0．7 min，而麝香保

心丸中冰片和人参总皂苷溶出的f。。值为14．8和9．3 min。

该剂型不仅能满足一般冠心病心绞痛患者的使用，而且特别

收稿日期：2004—06—16

适合于吞服固体制剂困难或心绞痛急性发作的患者。

2．2泡腾片：是以适宜的酸和碱起化学反应释放出二氧化碳

而使片剂崩解溶解而产生泡沫的片剂。口服泡腾片特别适用

于儿童、老年人和不能吞服固体制剂的患者；又因以溶液剂形

式服用，药物起效迅速，生物利用度高，而与液体制剂相比，携

带更为方便。在山楂泡腾片的制备过程中，用聚乙二醇通过微

囊包裹方法将碳酸氢钠包裹起来，避免与酸直接接触，增加了

稳定性，同时也解决了压片时黏冲问题。用乳糖及甜蜜素填充

代替了蔗糖，降低了其吸湿性。清开灵泡腾片[2]由金银花、桅

子、板蓝根、珍珠母粉、水牛角、黄苹等组成，在制备过程中采

用聚乙二醇包裹碳酸氢钠，所制备泡腾片，崩解时限短，放置

45 d后硬度无明显变化，稳定性考察结果显示，各项考察指标

无显著性差异，证明采用聚乙二醇包裹的方法确能有效地隔

离酸源与二氧化碳源，解决泡腾片中泡腾剂放置易失效的问

题，与常用工艺比较，操作简单、质量稳定。

2．3滴丸：是在中药丸剂的基础上发展起来的，具有传统丸

剂所没有的很多特点，具有表面积大、溶出速度快、胃肠刺激

作用小、服用方便等优点，且对其主要成分的研究与质量控

制已达分子水平，故发展非常迅速。天津天士力集团有限公

司开发研制的复方丹参滴丸，临床已广泛应用于心绞痛和冠

心病的预防、治疗、急救，其疗效显著且副作用小。将传统苏

合香丸精制成苏冰滴丸口]后，与原药相比，具有溶出快、耐缺

氧性能好等优点，同时处方中名贵药材量减少了1／2，节约

了药材资源。将黄花夹竹桃果仁中提取的混合物以聚乙二醇

PEG 6000为载体制成强心灵滴丸[4]，溶出速率大为提高。

2．4 口腔用膜剂：可减少口腔黏膜表面的水分蒸发，促进水
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合作用和溶解角质作用，使药物更容易透过角质层，逐渐释

放药物，更好地发挥治疗作用。应用广泛的成膜材料有聚乙

烯醇(PVA)、白芨淀粉等，甘油为保湿剂，二甲亚砜或氮酮为

助透剂。黎国梓等[5 3研制的复方养阴生肌散双层膜，底层为

缓释层，以PVA为成膜材料，具有长效作用；面层为速释层，

以白芨胶为成膜材料，具有速释作用。将两者制成双层膜，分

别加入止痛消炎药物，经两年多的临床应用，治疗口腔溃疡

362例，有效率达100％。

3缓控释剂型

缓释制剂系指口服药物在规定释放介质中，按要求缓慢

地非恒速释放，其与相应的普通制剂比较，每24 h用药次数

应从3～4次减少至1～2次的制剂。传统的中成药剂型黑膏

药和丸剂均属于缓释剂型。控释制剂系指口服药物在规定释

放介质中，按要求缓慢地恒速或接近恒速释放，其与相应的

普通制剂比较，每24 h用药次数应从3～4次减少至1～2

次的制剂。缓控释制剂对半衰期短的或需要频繁给药的药

物，可以减少服药次数，大大提高病人服药的顺应性，使用方

便。特别适用于需要长期服药的慢性疾病的患者，如心血管

疾病、心绞痛、高血压、哮喘等。

3．1 生物骨架膜给药系统及中药包囊体：是新型的给药系

统。前者是一种既有生物骨架又有生物膜结构的缓释给药体

系，利用该技术制成的银杏提取物缓释制剂性能良好，实验重

现性好，质量稳定。后者是传统剂型的升华，释药先快后慢。

3．2缓控释片剂：中药复方克心痛缓释片[6]是骨架型缓释

制剂，该制剂以乙基纤维素为骨架材料，硫酸钙为阻滞剂，糊

精为控释剂，该制剂在12 h释放近100％，药理试验表明，体

外释药与体内药效有较好的相关性。赵瑞芝等口3将大黄粗粉

的95％乙醇提取物，以羟丙基甲基纤维素(HPMC)4000和

(HPMC)10000为阻滞剂制成控释片，以大黄游离蒽醌为指

标成分测定其体外溶出速度。结果表明，该制剂可达到美国

药典对缓释制剂体外溶出速度的要求。

3．3软胶囊：是一种较新的剂型，适用于含挥发性成分多的

中药。左金丸是一种常用中成药，由黄连与吴茱萸组成，市售

为水泛丸，服药频繁，每天需3～4次，且对胃肠道有一定刺

激性。将水泛丸改制成缓释胶囊[8]，服药后药物的释放均匀，

血药浓度平稳，从而减少对胃的刺激性，降低不良反应，延长

治疗时间，减少服药次数为每天2次。

3．4固体分散剂：青蒿素难溶于水及其他水性介质，生物利

用度低，故提高其体外溶出度和延长药物的释放时间，对于

提高该药的生物利用度和f临床疗效具有重大意义。采用固体

分散技术制备青蒿素缓释固体分散物[9]，体外溶出度显著增

加，药物的释放时间明显延长。

4薄膜包衣片

与一般糖衣片比较，薄膜包衣片具有服用体积小、滑石

粉用量少、受湿度影响小、崩解度好等优点。上海中药一厂用

国内研制生产的HPMC和低取代羟丙基纤维素等为材料研

制成功质量稳定的薄膜包衣首乌片，解决了糖衣片质量不稳

定而妨碍出口的问题[1⋯。

5口服定位剂型

靶向给药是近年来药物制剂的一个开发重点，尤其在抗

癌药物的研究方面已有重大的突破。其既可避免伤害正常细

胞，降低不良反应，又可减少用药量，提高疗效。口服定位给

药系统是指利用制剂的物理化学性质以及胃肠道局部pH

值、胃肠道酶、制剂在胃肠道的转动机制等生理学特性，制备

的能使药物在胃肠道的特定部位释放的给药系统。目前研究

较多的是胃内滞留剂及结肠定位给药系统，是近几年来比较

热门的一类新型释药系统。

5．1 微球：是利用天然或合成高分子材料或共聚物将药物

包裹而成的一种新的剂型。微囊的主要优点在于延长或控制

药物释放，囊膜的隔离可防止药物的氧化、水解、挥发，起到

掩盖气味、减少配伍禁忌等作用。磁性微囊、pH敏感微囊等

具有靶向作用。斑蝥素是治疗肝癌的有效成分，但其毒性太

大。应用单凝聚法，利用明胶作囊材，制备得到直径50～200

"m的微囊，利用动脉栓塞法，使之能恰好堵塞于肝小动脉内

发挥药理作用[1“。

5．2 胃内滞留给药系统：是一种可以延长药物在胃内滞留

时间的给药系统，包括胃漂浮系统、胃内膨胀系统、生物黏附

系统、磁场定位于胃肠道控释制剂等。用HPMC为骨架制．成

的小金丹漂浮缓释胶囊[123的体外漂浮时间大于3 h，累计释

放达60％，传统小金丹无漂浮性能。

5．3结肠靶向给药制剂：即通过药物传输系统，使药物口服

后，在上消化道不释放，将药物输送至人体回盲部后开始崩

解或蚀解并释放出来。可提高大分子药物如蛋白质、多肽口

服药后的生物利用度；可定位治疗一些特殊疾病，如结肠溃

疡、克罗氏病(节段性结肠病)、结肠癌、一些传染性疾病和便

秘等；还可满足时间药理学的需要。对于某些受时间节律影

响的疾病，如哮喘、关节炎等有一定的治疗意义。通便通胶囊

是一种新型治疗便秘的口服结肠靶向给药制剂，将火麻仁

油、郁李仁油、莱腹子油、麻油盛装于结肠空心胶囊之中，采

用口服给药途径，使药物达到结肠，并在结肠释放，发挥润滑

肠道，软化粪便，促进肠道蠕动及拮抗肾上腺素对肠收缩的

抑制作用。临床应用有效率达82％。

6口服定时剂型

口服定时给药系统又称智能给药系统，是根据时间药理

学及时辰药动学原理，定时释放有效剂量药物的新剂型，它

可以根据某些疾病的生物节律性特点，按时间治疗学的思

路，定时定量释药，以提高病人治疗的顺应性。这种系统特别

适用于夜间或醒后马上需要有一个血药浓度峰值的疾病，如

失眠、哮喘、关节炎、局部性缺血性心脏病等，这类疾病在入

睡时处于生理低期，不需要药物释放，因此不宜用缓释制剂

控释夜间发作；又由于夜间服药不便，需要在入睡前服用。也

适用于在肠道较下部位处释放和吸收的疾病(如结肠癌、溃

疡性结肠炎、结肠憩室炎等)。

磷酸川芎嗪是治疗心绞痛的钙通道阻滞剂，制成脉冲胶

囊后具良好的脉冲释药行为，适于晚上临睡前服用，在间隔

5～6 h后，于次日凌晨心绞痛发作频率最高时段前释放。pH
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依赖型梯度释药麝香保心微丸口妇是在由麝香、人参、冰片、

蟾酥、苏合香、肉桂等7味药材制成微丸的基础上，分别采用

经HPMC、Eudragit L30D 55型甲基丙烯酸树脂、Eudragit

L100一S100型甲基丙烯酸树脂(1：5)配制的混合水分散体

进行包衣，制备而成的具有pH依赖性释药特征的包衣微

丸，该剂型人体内其有pH依赖性梯度崩解溶散的特征，12 h

服药1次是可行的。

7结语

传统中药的口服剂型研究是一个有着广阔前途的技术

领域。中药口服给药新剂型研究主要是借鉴化学药新剂型成

果进行处方、工艺筛选和一般的质量、药效学评价，大多数成

果虽然尚处于研究阶段，但其产业化前景将是令人鼓舞的。

随着全球性回归自然的热潮，中药必将走向世界。
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克痹骨泰胶囊的治病机制分析和临床研究

韩晓红，陈重

(天津天大领先制药有限公司，天津301700)

风湿热痹病(类风湿性关节炎)是一种病因未明的慢性

全身性疾病，尤以青壮年发病率较高，对身心健康影响极大，

国内用于治疗类风湿性关节炎的中成药不少，各有所长，但

是从现市售同类药品看，针对用治中医辨证属于“热痹”病症

的中成药，尚不多见。经有关中医药学专家多年研究和实验，

研制了治疗风湿热痹的有效药物——克痹骨泰胶囊。本处方

系来源于清末江南名中医的传人，经临床验证改变剂型，是

治疗痹证的方剂。克痹骨泰胶囊属国家级三类中药新药，该

方具有清热解毒之功，其主要特点以扶本为主，调整机体阴

阳平衡，提高机体免疫力，从而提高肝肾系统的解毒功效，达

到经络通畅，使内分泌系统正常。其中以石见穿为主药组成

的该药有较长期的I临床实践，药效试验有较明显的抗炎、镇

痛作用。经研究证明方剂中的白花蛇舌草中的豆甾醇、齐墩

果酸等活性成分能有效激活淋巴系统的K细胞，既能调节

机体免疫、增强肾上腺皮质功能，又能增强白细胞的吞噬作

用[1]，同时显著降低类风湿因子活性，具有利湿、利尿功用。

经大量理论分析和临床实验表明，该药配方新颖、用法独道，
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是治疗热痹的有效良药。

1克痹骨泰胶囊的成分组成

克痹骨泰胶囊依据中医治疗热痹的理论，结合现代科学

的方法制成。该复方由7味药组成：石见穿、白花蛇舌草、延

胡索、没药、血竭、土鳖虫、巴戟天c2]。其功能：清热利湿，活血

通络，消肿止痛。方中石见穿性平，味苦、辛，长于清热解毒、

利湿、活血、利气。《本草纲目》提出主“骨疼、大风、痛肿”O《本

草纲目拾遗》又明确提出可治“风痹鹤膝等风”。经临床与实

验表明，该药具有较强的清热解毒利湿、活血利气、消肿止痛

的作用，为君药。白花蛇舌草性寒味苦口“]，善于清热解毒、散

瘀消痈、苦可通泄，又能利湿、利尿，适用于因湿、热而引起的

病症。其中主要成分齐墩果酸有消炎抑菌、降转氨酶作用，对

四氯化碳引起的大鼠急性肝损伤有明显的保护作用[5]，还有

促进肝细胞再生，防止肝硬化、强心、利尿、升白、降血脂、降

血糖、增强有机体免疫功能，抑制变态反应等作用。国内文献

报道，此药治疗风湿热痹效果显著，为臣药。延胡索辛散、苦

降、温通，既能行血中之气，又能行气中之血，《本草汇言》云：
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