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正交试验优选雷公藤涂膜剂的基质组成 

钱丽萍，阙慧卿，林  绥*，彭华毅，郭舜民 
福建省医学科学研究院，福建 福州  350001 

摘  要：目的  优选雷公藤涂膜剂基质的组成和配比。方法  采用正交试验法，以外观质量、成膜时间为指标，确定基质中

不同辅料的 佳配比。结果  以聚乙烯醇-124、CMC-Na、甘油比例为 4∶1∶2 制得的涂膜剂 稳定。结论  优选得到的配

方设计合理，制备工艺简单，质量可控，可以为工业生产提供理论基础。 
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Optimization on metrical composition in Tripterygium Plastics by orthogonal test 
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Abstract: Objective  To optimize the metrical composition and its ratio in Tripterygium Plastics. Methods  The best ratio of 
different materials in the matrix was determined by orthogonal test, using appearance quality and film-forming time as index. Results  
The best ratio of PVA-124, CMC-Na, and glycerol for making the most stable plaster was 4:1:2. Conclusion  The optimized 
formulation is well designed with simple preparation process and controllable quality, which could provide a theoretical basis for 
industrial production. 
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雷公藤 Tripterygium willfordii Hook. f. 系卫矛

科雷公藤属植物，临床应用于治疗类风湿性关节炎

等自身免疫性疾病，已获得较好评价[1-2]，在国内的

应用越来越广泛，并引起国际的重视。雷公藤内酯

醇[3-4]是雷公藤中具有抗炎、免疫调节等作用的活性

成分，但它的有效剂量和中毒剂量接近，使其应用

受到毒性大的限制。透皮吸收制剂是一种新型的给

药系统，具有无胃肠刺激及肝脏首关效应，能控制

药物进入体内速率，使用方便等优点。它在新技术、

新剂型、新工艺中处于前沿位置，成为目前新型给

药系统的研究热点之一[5]。本课题组设计雷公藤内

酯醇制成生物涂膜药物，避开因口服雷公藤内酯醇

而产生毒性，而药物又能直达病灶，达到高效速效

的要求。本实验用正交试验设计法考察聚乙烯醇- 
124、CMC-Na、甘油的用量对雷公藤涂膜剂的影响，

确定了该制剂的 佳基质组成。 
1  仪器和试药 

1.1  仪器 
HOT—3 恒温磁力搅拌器（金坛市江南仪器

厂），AL204 电子天平（梅特勒-托利多仪器有限公

司），KQ2200E 型超声波清洗器（昆山市超声仪器

有限公司），数显恒温水浴锅（上海江星仪器有限公

司）等。 
1.2  试药 

雷公藤内酯醇（福建省医学科学研究院，批号

100301）、盐酸利多卡因（山东华鲁制药有限公司，

批号 100725）、PVA-124（上海天莲精细化工有限公

司，批号 20090521）、CMC-Na（上海青析化工科技

有限公司，批号 080701）、甘油（上海天莲精细化

工有限公司，批号 2008060328）、氮酮（上海天莲

精细化工有限公司，批号 20090109）。 
2  方法与结果 
2.1  供试贴剂的制备 

将处方量的 PVA-124、CMC-Na 用一定量的超 
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纯水分别溶胀 24 h，再置于沸水浴上加热溶胀成凝

胶状。在不断搅拌下混合均 后作为基质。另取雷

公藤内酯醇，在加热条件下用无水乙醇溶解，缓慢

加入甘油中，再加入基质中，并在水浴上加热搅拌

至无醇味，缓慢加入用一定超纯水溶解的盐酸利多

卡因。待冷却后，再依次加入甘油、氮酮，放在搅

拌器上搅拌 1 h 即可。 

2.2  正交试验设计 
以 CMC-Na 用量（A），PVA-124 用量（B）和

甘油用量（C）为考察因素，每个因素设置 3 个水

平，选择 L9（33）正交表安排实验，如表 1 所示。 

表 1  因素水平 
Table 1  Factors and levels 

因 素 
水 平 

CMC-Na PVA-124 甘油 
1 1 2 1 
2 2 4 2 
3 4 6 3 

2.3  质量控制指标 
从外观质量和成膜时间两方面，按实验方案制

成的涂膜剂成品进行综合评分考察。外观质量：黏

稠度良好，基质细腻，色泽一致，分散均 ，为 8
分；黏稠度适中，基质较细腻，色泽一致，分散均

，为 6 分；黏稠度尚可，基质较细腻，色泽一致，

分散较较 ，为 4 分；黏稠度差，基质较细腻，色

泽不一致，分散较均 ，为 4 分；有沉淀析出为 0 分。

成膜时间[6]：取涂膜剂 1 mL 均 涂于 3 cm×4 cm
的皮肤上，每 30 s 考察 1 次，观察并记录成膜时间；

综合评分＝（10－成膜时间）＋外观质量。 
2.4  正交试验结果 

按表 1 的因素和水平制备涂膜剂，每组实验重

复 3 次，进行外观质量和成膜时间的综合评分，实

验结果见表 2，方差分析结果见表 3。 
由数据可知，A、B 因素影响差异具有显著性

意义，各因素的主次作用为 A＞B＞C，即 A1B2C2，

因此可确定贴片的 优处方为 CMC-Na、PVA-124、
甘油 1∶4∶2。 
2.5  验证实验 

按优选得到的配比制成涂膜剂，平行做 3 组，

测定其外观质量和成膜时间。进行综合评分，分别

为 12.5、13、14.5 分，均较满意，表明正交设计优

选结果可靠，制备的雷公藤涂膜剂黏稠度好，基质

细腻，色泽一致，分散均 ，流动性好且能满足成 

表 2  正交试验安排及结果 
Table 2  Arrangements and results of orthogonal test 

因 素 评价指标 序号

A B C 外观质量 成膜时间/s 综合平均值

1 1 1 1 6.0 4.5 11.5 
2 1 2 2 8.0 4.0 14.0 
3 1 3 3 4.0 5.0 9.0 
4 2 1 2 6.0 6.0 10.0 
5 2 2 3 4.0  5.5  8.5 
6 2 3 1 4.0  8.5  5.5 
7 3 1 3 4.0 7.0 7.0 
8 3 2 1 4.0  5.5  8.5 
9 3 3 2 2.0 7.0 5.0 

1K   11.5  9.5 8.5    
2K   8.0 10.3 9.7    
3K  6.8 6.5 8.2    

R  4.7 3.8 1.5    

表 3  方差分析 
Table 3  Analysis of variance 

因素 离均差平方和 自由度 F 值 显著性

A 35.39 2 33.51 P<0.05

B 24.39 2 23.10 P<0.05

C 3.72 2 3.53  

误差 1.06 2   

F0.05 (2, 2)＝19.00 

膜时间的要求。 
3  讨论 

涂膜剂中的成膜材料既作为药物的载体，又可

形成药膜，保护创面，减少皮肤水分蒸发，促进皮

肤水合作用和溶解角质作用，使药物透过角质层，

逐渐释放药物，更好地发挥疗效作用。因此涂膜剂

基质配方的选择是涂膜剂制备成功的关键因素。制

剂处方中以水溶性高分子化合物聚乙烯醇-124为成

膜材料，其性质稳定，成膜时间短，膜的柔韧性和

吸湿性均良好；甘油为增塑剂，可使膜剂柔软性增

强，并有一定的抗拉强度。CMC-Na 作为助悬剂，

有效提高了该制剂的稳定性。氮酮作为透皮吸收促

进剂，可促进其他药物透皮吸收，增强疗效。研究

表明涂膜剂具有制备工艺简单，且易洗脱，不污染

衣物，能控制药物释放等优点，增强了患者顺应性。

同时，膜的形成减少了皮肤表面水分的蒸发，以促

进药物透过角质层缓慢释放，维持稳定持久的血药

浓度，能更好地发挥治疗作用。 
在试验过程中必须注意的是将乙醇加入基质时



  Drug Evaluation Research  第 34 卷 第 6 期  2011 年 12 月 

  

- 444 - 

需缓慢并不断搅拌，防止局部乙醇浓度过高而使

PVA析出，整个过程中需充分搅拌以防止日后分层。 
用正交试验法筛选涂膜剂基质，其方法均 分

散、整齐可比，运算过程简单，优化所得的涂膜剂

基质均 ，表面光洁，黏着力适中，无膜残留，工

艺稳定，质量可控。 
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