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【 专论 】 
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摘  要：多组分纳米平台是将多种不同的功能组分，通过物理或化学方法构建于一个纳米载体中，实现多种功能协同作用的

纳米系统。用于癌症治疗的多组分纳米平台通过整合药物、靶向配体、成像探针、响应性材料等多种功能组分，可以实现对

肿瘤的精准诊断与高效协同治疗。近年来构建中药应用的多组分癌症治疗纳米平台成为一个新兴的热点。中药可以通过多种

方式参与其中并发挥独特作用，相关研究也为阐明中药药效机制和中医药现代化提供重要路径。系统综述多组分纳米平台在

癌症治疗中的研究进展，重点阐述其发挥疗效的机制（包括酶活性催化、调节肿瘤微环境、免疫调控、靶向释放载药及多种

物理响应治疗等），结构组成与载体设计、合成方法及表征手段以及如何与中药结合应用。尽管临床应用仍面临挑战，但随

着材料科学、纳米技术和生物医学的进一步交叉融合，多组分纳米平台有望为临床癌症治疗提供新的解决方案。 
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Abstract: Multicomponent nanoplatforms are nanosystems constructed by integrating multiple functional components into a single 

nanocarrier through physical or chemical methods, enabling synergistic functions. For cancer therapy, multicomponent nanoplatforms 

achieve precise diagnosis and efficient synergistic treatment of tumors by incorporating various functional components such as drugs, 

targeting ligands, imaging probes, and responsive materials. In recent years, multicomponent cancer-therapy nanoplatforms involving 

traditional Chinese medicine (TCM) have emerged as a new research hotspot. TCM can participate in these platforms in diverse ways 

and exert unique effects, providing important pathways for elucidating the pharmacological mechanisms of TCM and promoting the 

modernization of Chinese medicine. This review systematically summarizes recent advances in multicomponent nanoplatforms for 

cancer therapy, focusing on their mechanisms of therapeutic effect (including enzyme-mimetic catalysis, tumor microenvironment 

modulation, immune regulation, targeted drug release, and multiple physically responsive therapies), structural design, synthesis 

methods, and characterization techniques, as well as how to integrate with TCM for application. Although clinical translation still faces 

challenges, with further integration of materials science, nanotechnology, and biomedicine, multicomponent nanoplatforms are 

expected to offer novel solutions for clinical cancer treatment. 
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恶性肿瘤是全球范围内导致死亡的主要原因

之一，传统化疗药物存在靶向性弱、全身不良反应

大、易诱导肿瘤产生耐药性等局限性，临床应用受

到极大限制。近年来，纳米医学的快速发展为癌症

治疗提供了新的策略。其中，多组分纳米平台可将

化疗药物、靶向药、免疫调节剂、成像探针、响应

性材料等多种功能单元整合到单一纳米载体中，依

托各组分协同作用实现增效减毒的一体化治疗效

果[1-2]。通过纳米结构设计，该类平台能够提高药物

的稳定性和靶向性，实现在肿瘤部位的精准富集、

提高局部药物浓度，增强抗肿瘤疗效的同时，有效

降低对正常组织的不良反应。多组分纳米平台的设

计理念源于对肿瘤生物学特性的深入理解。肿瘤微

环境具有低 pH、高谷胱甘肽浓度、特异性酶高表

达、局部缺氧等独有理化特征，为纳米载体的智能

响应奠定了理论基础[3]。同时，肿瘤血管系统的不

完整性和淋巴回流障碍所形成的高渗透长滞留

（EPR）效应，为纳米粒子依靠尺寸优势实现被动靶

向蓄积创造了先天条件[4]。在此基础上，通过抗体、

多肽、底物等配体的主动靶向修饰，可进一步增强

纳米平台在肿瘤部位的蓄积[5]。随着纳米科学的发

展，越来越多的先进纳米材料合成方法和表征手段

被开发出来，并与生物医药领域结合深度交叉。具

备精准结构设计、病灶可控释药特性的纳米递送体

系，正推动肿瘤治疗模式发生重大变革。 

与此同时，中医药现代研究中陆续发现诸多契

合纳米科学规律的生命现象。中药复方多味药材共

煎煮过程中，普遍存在自组装超分子行为[6]：药效

成分并非以游离单分子形式存在，而是借助分子间

非共价键作用力，自组装形成纳米级胶体颗粒[7]，

或交联构筑三维网络结构并形成超分子水凝胶[8]。

碳点作为粒径小于 10 nm 的纳米功能材料，兼具高

生物相容性、优异催化活性与荧光光学特性。中药

传统炮制素有炭制药材技法，目前多种中药源碳点

已被逐步挖掘与系统研究，为阐释传统中医药核心

理论提供了全新科学视角[9]。除炮制入煎的用药形

式外，古籍所载部分中药鲜榨取汁入药的传统用

法，也难以用单一化学成分理论完整解释，而今可

通过外泌体等纳米生物学机制得到合理阐释[10]。 

基于上述中药天然纳米与超分子现象，科研人

员围绕中药临床应用瓶颈与基础科研痛点，以研发

安全高效的新型多组分纳米治疗平台为目标，构建

了一系列源自中药活性组分或融合中医药理论的精

准化、工程化、多组分纳米载药体系。这不仅助力中

医药传承创新与现代化发展，也为深入解析中药药

效物质基础与作用机制开辟了新的研究路径[11-14]。

鉴于此，本文系统梳理并综述肿瘤治疗多组分纳米

平台的核心设计策略，及其在平台构建中的中药应

用价值，以期为中医药现代化发展、肿瘤纳米治疗

技术的临床转化提供理论依据与实践参考。 

1  多组分纳米平台的癌症治疗作用机制 

多组分纳米平台是将多种不同功能的组分，集

成在同一个纳米级尺度的载体之中。纳米级尺度效

应使其具有催化、EPR 效应等独特功能，同时可通

过结构精确设计、工程化改造和修饰，进一步赋予

多元化生物功能。在癌症治疗领域，多组分纳米平

台能够依托多重预设作用机制，高效阻滞肿瘤发展

进程。相较于正常机体细胞与组织，肿瘤细胞及肿

瘤微环境在生理生化反应[15]、物质能量代谢[16]、免

疫调控特性[17]及微环境构造[18-19]等方面均存在显

著特异性，这也为靶向型癌症纳米治疗平台的研发

设计提供了重要机制切入点。依托纳米材料自身优

异的理化性质，经定向设计与可控制备的多组分纳

米平台，可通过多条作用通路协同起效，实现高效

抗肿瘤的一体化治疗效果。 

1.1  酶活性催化反应 

癌症的发生与发展伴随细胞内一系列复杂生

化反应，这些生化反应由各种酶催化。多组分纳米

平台可通过结构与功能设计赋予类酶催化活性，凭

借优异的底物特异性精准调控肿瘤关键生化反应，

进而阻滞癌症的演进进程[20]。例如通过简易溶剂热

法合成的三硫化二铋纳米棒，表面包覆树枝状介孔

二氧化硅（MSN），然后将纳米二氧化铈（CeO2）

修饰到介孔中。所构建的多组分纳米平台可响应肿

瘤微环境弱酸性特征，发挥多重催化效应：Ce3＋高

效触发类芬顿反应，生成具有强细胞毒性的羟基自

由基（·OH）；CeO2 可催化过氧化氢分解为水与氧

气，有效缓解肿瘤缺氧微环境；Ce4＋则通过氧化还

原反应耗竭细胞内谷胱甘肽（GSH），削弱肿瘤细胞

的抗氧化防御体系[21]。以介孔聚多巴胺（MPDA）

为载体负载铁离子与过硫酸铵（APS）所构建的纳

米体系中，Fe3＋可消耗肿瘤细胞内高表达的 GSH，
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并被还原为 Fe2＋；生成的 Fe2＋进一步与 APS 启动类

芬顿反应，释放氧化性更强、半衰期更久的硫酸根自

由基，直接杀伤癌细胞[22]。铜掺杂改性 CeO2纳米线

可因晶格调控形成大量表面氧空位，进而构建级联

催化通路：以超氧阴离子自由基为底物催化生成

H2O2，再进一步将 H2O2 转化为·OH，通过氧化应

激途径诱导肿瘤细胞凋亡[23]。中空硅酸钴纳米颗粒

可负载中药活性成分姜黄素，姜黄素既可作为亲核

配体与电子供体，显著提升体系类芬顿催化效能；自

身又可被催化氧化生成具有强 DNA 毒性的醌甲基

自由基。2 种反应形成级联增效效应，互为促进、协

同作用，实现配体增强型纳米酶催化抗肿瘤治疗[24]。 

综上，多组分纳米平台的催化抗肿瘤核心机

制，主要是模拟并发挥超氧化物歧化酶、过氧化物

酶、过氧化氢酶及谷胱甘肽过氧化物酶等多种类酶

活性，从改善肿瘤缺氧、产生活性自由基、耗竭胞

内抗氧化物质 3 个维度发挥作用，最终诱导肿瘤细

胞凋亡，抑制肿瘤增殖与侵袭转移。 

1.2  调节肿瘤微环境 pH 

与正常组织不同，肿瘤细胞外环境 pH 值为

6.5～6.8，呈明显酸性，这主要是由于肿瘤细胞无氧

糖酵解代谢大量生成乳酸所致[25-26]。纳米治疗平台

可被设计成在正常组织和血液（pH＝7.35～7.45）

中保持稳定，通过 EPR 效应或主动靶向富集于肿瘤

区域后，在酸性微环境中触发结构解离、消耗质子，

进而实现肿瘤微环境 pH 的正向调控[27]。碳酸钙、

磷酸钙等无机难溶性钙盐是制备 pH 响应纳米载体

的优选简易材料。例如以二氧化钛为核，包裹磷酸

钙为壳的核-壳结构纳米平台 TiO2@CaP，其磷酸钙

外壳可在肿瘤酸性微环境中发生溶解，一方面提升

局部 pH 值，另一方面释放大量 Ca2+入胞，诱发线

粒体功能损伤、打破细胞氧化还原稳态，促进活性

氧（ROS）大量蓄积，最终诱导肿瘤细胞凋亡[28]。

基于碳酸钙酸响应特性构建的纳米平台，还可共负

载碳酸酐酶抑制剂，通过 CaCO3 酸解耗酸与抑制胞

外氢离子（H⁺）转运外排的双重途径，协同上调肿

瘤微环境 pH[29]。层状双氢氧化物（LDH）是由带正

电金属氢氧化物层板、层间阴离子及水分子有序构

筑的层状无机材料，凭借固有碱性特质与酸响应降

解特性，可高效实现肿瘤微环境 pH 的充分调节[30]。

除直接消耗胞外 H⁺调控 pH 外，纳米治疗平台还可

通过结构设计或药物负载，从酸性根源入手消耗、

调控乳酸生成与蓄积。例如有研究构建的Co4N/C纳

米酶，依托纳米催化效应可特异性高效氧化乳酸 α-

C-sp-H 键，将其转化为丙酮酸，降低肿瘤微环境乳

酸水平并提升 pH[31]。另有研究利用葡萄糖修饰阳

离子树枝状赖氨酸载体，负载靶向乳酸外排关键转

运蛋白 4（MCT4）的 siRNA，载体可被肿瘤细胞高

效摄取并沉默 MCT4 基因表达，阻断乳酸跨膜外排

进程，间接改善肿瘤微环境酸化状态[32]。 

综上，多组分抗肿瘤纳米平台可通过 3 种途径

调控肿瘤微环境 pH：一是利用 pH 响应材料或自身

碱性特性直接消耗过量 H⁺；二是凭借纳米酶催化活

性降解乳酸；三是负载靶向制剂抑制乳酸与 H⁺胞外

转运。通过上述方式可有效逆转肿瘤微环境酸性特

征、阻滞肿瘤进展，同时为联合其他抗肿瘤治疗策

略创造良好微环境基础。 

1.3  调控肿瘤免疫 

肿瘤免疫疗法的开发是人类抗癌史上的一次

里程碑事件，其关键在于精准识别并有效调控机体

自身的抗肿瘤免疫应答，然而面对免疫细胞无法浸

润的“冷肿瘤”仍然效果不佳。借助纳米技术，设

计合成的多组分纳米平台可以实现精准递送、调节

免疫、多组分协同，解决免疫疗法的痛点，显著提

高免疫疗法效果[33]。 

以ZnS为基质构建的 ZnS@BSA纳米簇新型纳

米平台，可在酸性肿瘤微环境中解离并释放锌离子

（Zn2⁺），诱导胞内 ROS 大量生成；同时降解产生的

H2S 能够特异性抑制肝癌细胞过氧化氢酶活性，进

一步加剧 ROS 蓄积，诱发 DNA 损伤并激活环鸟苷

酸腺苷酸合成酶 -干扰素基因刺激蛋白（cGAS-

STING）信号通路。此外，Zn2⁺可直接正向调控

cGAS-STING 通路活性，促进树突状细胞抗原呈递

能力，促进 CD8⁺ T 细胞向肿瘤组织浸润，最终实

现抗肿瘤免疫疗效的增强[34]。经精准工艺制备的

KSNCaHA 纳米平台，可释放载 Ca2⁺、K⁺选择性纳

米球，通过胞内捕获 K⁺诱发内质网应激与线粒体功

能障碍，促使高迁移率族蛋白 B1、钙网蛋白、ATP

等损伤相关分子模式大量释放。上述信号分子可诱

导肿瘤细胞发生免疫原性细胞死亡（ICD），将免疫

抑制型冷肿瘤微环境重编程为免疫激活型热肿瘤

微环境。该纳米平台与免疫检查点阻断剂联用时可

产生显著协同抗肿瘤效应，既能有效抑制远端肿瘤

生长，又可诱导机体产生长期免疫记忆，抵御肿瘤

复发[35]。将两分子 STING 激动剂 MSA-2 以二硒键

桥接，与高性能声敏剂 TB-Se 共组装构建 SeM 纳
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米颗粒内核，再包覆修饰有 C-X-C 趋化因子受体 4

型（CXCR4）靶向肽的细胞膜，最终制备得到

SeM@GL NPs。在超声刺激下，声敏剂 TB-Se 可产

生高水平 ROS，触发二硒键断裂并释放 MSA-2，持

续激活肿瘤细胞 cGAS-STING 通路，启动强效的抗

肿瘤适应性免疫应答；同时 CXCR4 靶向肽可特异性

阻断C-X-C基序趋化因子配体12（CXCL12）/CXCR4

信号轴，显著下调肿瘤微环境中髓系来源抑制细胞

（MDSCs）、调节性 T 细胞（Tregs）等免疫抑制细胞

占比，有效逆转肿瘤免疫抑制微环境[36]。将铜离子

与普萘洛尔进行配位得到络合物，经聚乙二醇化修

饰后自组装形成结构稳定的 Cu-PN NPs。该纳米颗

粒可在肿瘤部位定点释放 Cu2⁺与普萘洛尔，分别诱

导肿瘤细胞发生铜死亡与凋亡；双重细胞死亡途径

可强效触发 ICD 效应，重塑肿瘤免疫微环境。同时，

普萘洛尔可靶向阻断 T 细胞表面肾上腺素能受体

β1（ADRB1），直接恢复 T 细胞的增殖、细胞因子

分泌及肿瘤杀伤功能 [37] 。多组分纳米平台

PZH/Zn@CaNA 可负载中药复方片仔癀（PZH），在

肿瘤酸性微环境中可控释放活性组分，与 Ca2⁺、Zn2⁺

产生协同作用，通过诱导氧化应激、激活细胞焦亡

及 cGAS-STING 通路，有效逆转微波不完全消融后

残留病灶的免疫抑制微环境，显著抑制残留肿瘤的

增殖与复发[38]。 

综上，多组分纳米平台调控肿瘤免疫的作用机

制主要涵盖 3 大途径：一是在肿瘤微环境靶向释放

免疫激动剂，激活 cGAS-STING 信号通路；二是诱

导多种程序性细胞死亡、触发 ICD 效应，重塑肿瘤

免疫微环境；三是直接靶向免疫细胞特异性受体，

调控免疫细胞功能与浸润特性。 

1.4  载药和靶向释放 

多组分癌症治疗纳米平台的核心优势集中体

现在高效载药与精准靶向释放 2 大方面。该类纳米

平台可搭载多种功能型药物分子，通过被动靶向或

主动靶向方式实现药物在肿瘤部位的可控释放，有

效解决了临床化疗药物水溶性差、稳定性不足、生

物利用度低等瓶颈问题。相较于单体游离给药体

系，纳米载体能够将更高浓度的药物精准递送至肿

瘤细胞内部，这也是多组分纳米平台在癌症联合治

疗中疗效优于单一药物治疗的核心机制。药物负载

方式与载药效率，主要由药物分子理化性质、纳米

材料自身特性以及二者间的界面相互作用共同决

定。部分纳米材料本身具有优异的药物负载性能，

以 MSN、金属有机框架（MOF）等多孔功能材料为

典型代表[39-40]。同时，可在纳米体系表面构筑功能

修饰层，采用脂质体、聚多巴胺、碳酸钙、磷酸钙

等材料对药物进行包覆与封装负载[41-42]。此外，动

植物来源外泌体及天然细胞膜亦可作为优良的药

物递送载体，在实现高效载药的同时，大幅提升纳

米体系的生物相容性[43-45]。 

被动靶向主要依托肿瘤组织特有的 EPR 效应、

酸性微环境及高 ROS 水平等生理病理特征实现药

物富集递送[46]。主动靶向则通过对多组分纳米平台

进行功能化设计实现：在体系构建过程中引入透明

质酸、叶酸等靶向配体，特异性识别肿瘤细胞表面

CD44、叶酸受体等靶点[47-48]；亦可搭载酶类抑制剂

靶向肿瘤特异性表达酶，或修饰特异性抗体、靶向

肽识别肿瘤目标受体[49]。另有靶向修饰策略可用于

优化递送效果，例如在聚乙二醇链末端偶联 2-脱氧

葡萄糖，借助高糖酵解型肿瘤细胞高表达的葡萄糖

转运蛋白 1，实现纳米平台的特异性识别与摄取[32]。 

得益于多组分纳米平台可负载功能分子的多

元化特性，未来开发具备新型功能的纳米癌症治疗

平台具备极大的发展潜力。其中，响应肿瘤酸性微

环境的特异性化学键与功能基团释药策略应用最

为广泛。表 1 对该类酸响应释药体系进行系统归纳 

表 1  酸响应型纳米平台释药结构、化学键及作用机制 

Table 1  pH-responsive nanoplatform drug release structure, chemical bonds, and mechanism of action 

纳米平台 酸性响应释放的化学键或基团 响应原理 

HA-mPEG2k-DOX NPs[50] 亚胺键 亚胺键 C＝N 键水解断裂 

DOX@aHA-DMA/Fe NPs[51] 2, 3-二甲基马来酸酐 (DMA) DMA 酸酐键水解脱落，暴露 aHA 正电荷，静电排

斥，结构崩解 

oHA-histidine-MGK NPs[52] 薄荷酮-1, 2-甘油缩酮的酮缩醛键 酮缩醛键 C-O 键水解断裂 

PCNP-1 与 PCNP-2[53] PCNP-1 琥珀酰和 PCNP-2 顺乌头酰

连接体 

酸酐键或相邻的羧基促进连接的酯键的水解 

Cpt-Hkd[54] 组氨酸的咪唑侧链 咪唑侧链质子化提升细胞摄取量 

St-PSAP@5FU[55] 肽序列末端的组氨酸残基的咪唑侧链 质子化咪唑侧链静电排斥，导致大尺寸聚集体解离 
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总结，以期为多组分癌症治疗纳米载体的结构设计

提供参考。 

1.5  光热、光动力和声动力治疗 

光热治疗、光动力治疗及声动力治疗，是通过

特定波长光源或超声波分别激活光热转换剂、光敏

剂与声敏剂，一方面使肿瘤局部短时升温至 42 ℃

以上，诱导癌细胞发生热消融；另一方面可直接生

成 ROS，触发癌细胞凋亡的一类肿瘤治疗手段。多

组分癌症治疗纳米平台中，特殊结构纳米颗粒本身

即可直接充当光热转换剂、光敏剂或声敏剂；同时

还可通过药物负载策略，一体化实现光热、光动力、

声动力等多种治疗模式的协同作用。例如以五角金

棱柱（PGPs）作为光热治疗核心，构建碳酸钙封装

光敏剂 IR820 的多组分纳米平台。该平台在近红外

光照射及肿瘤微环境响应下，PGPs 可高效吸收光能

并转换为热能，快速提升肿瘤局部温度，实现癌细胞

热消融；同时从碳酸钙载体中释放的 IR820 可被近

红外光激发，大量产生 ROS 并诱导癌细胞死亡[56]。

另有研究构建 M1 巨噬细胞外囊泡-脂质体杂化纳

米平台，共负载声敏剂二氢卟吩 e6（Ce6）、氧合全

氟碳与饱和氯化钠溶液，经低强度超声激活后，既能

高效生成 ROS 发挥声动力治疗效应，还可改善肿瘤

缺氧微环境、诱导盐死亡并实现机体免疫调节[57]。经

镍掺杂与碱刻蚀策略制备的富缺陷镍掺杂锌钼层

状双氢氧化物（DR-Ni-ZnMo-LDH），其单线态氧生

成效率优于目前已报道的各类声敏剂。经聚乙二醇

修饰改性后，该纳米材料在体内外均可显著诱导癌

细胞发生凋亡、类凋亡及铁死亡[58]。 

综上，多组分纳米平台除可负载光热转换剂、

光敏剂、声敏剂外，依托精巧的结构设计，其自身

即可兼具光热、光动力、声动力等多种治疗功能，

为肿瘤非侵入性热力学与动力学协同治疗提供了

更高效的新策略。本文系统分类梳理了现阶段已报

道的多组分纳米平台用于癌症治疗的核心作用机

制，以期为后续多组分纳米诊疗平台的结构设计、

功能优化与相关研究提供理论参考（图 1）。 

2  多组分纳米平台的构建与表征 

多组分纳米平台的结构组成与其作用机制互

为表里、高度统一。通常可依据实际应用功能需求，

定向设计平台的微观结构与组分构成。多组分纳米 

 

图 1  多组分纳米平台用于癌症治疗的机制 

Fig. 1  Mechanism of action of multicomponent nanoplatforms for cancer therapy 
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平台普遍遵循核心-功能层-稳定/靶向修饰的层级

结构设计范式。在各组分分步合成过程中，需借助

材料学表征手段系统分析材料的微观结构与理化

性质；完整构建多组分纳米平台后，通过性能检验

验证所设计的结构组成是否能发挥出相应的作用。 

2.1  纳米核心的构建 

纳米核心是多组分纳米平台的基底骨架，既具

备自身固有理化与生物学功能，又可为后续功能层

包覆、稳定性及靶向修饰提供结构支撑。纳米核心

可通过物理化学调控策略，制备金属、非金属纳米

颗粒及特殊构型纳米晶体等功能材料。为实现高效

可控制备与后续便捷修饰，水热/溶剂热法是目前最

经典且应用最广泛的合成策略：将金属盐、有机配

体等前驱体溶解于水或有机溶剂中，置于高压反应

釜内经高温密闭反应，即可获得形貌、尺寸可控的

纳米核心材料。 

MOF 是典型晶态多孔材料，由金属离子/金属

簇与有机配体通过配位键自组装形成周期性网络

结构。可根据纳米诊疗平台的功能需求，筛选适配

的金属节点与有机配体，精准调控 MOF 的微观形

貌、孔径大小及表面化学环境，赋予其优异的催化

活性与药物负载能力[59]。例如以铁、铜离子为金属

节点，与有机配体配位合成粒径 130 nm 的类球形

Fe-Cu MOFs，既可直接作为纳米核心用于后续功能

修饰，自身还兼具过氧化物酶、氧化酶及谷胱甘肽

过氧化物酶多重模拟酶活性；可在肿瘤微环境中催

化生成 ROS，同时耗竭抗氧化物质 GSH，打破肿瘤

细胞氧化还原稳态，诱发高强度氧化应激损伤[39]。 

LDH 同样可采用水热法制备。以镓-镁双氢氧

化物（MG-LDH）为纳米核心，借助静电吸附作用

负载带负电的 L-氨基酸氧化酶；MG-LDH 自身弱碱

性可中和肿瘤微环境酸性，解离释放的 Ga3⁺、Mg2⁺

可诱导肿瘤细胞铁死亡与焦亡，同时上调 cGAS 通

路活性，强效激活机体抗肿瘤免疫应答[60]。 

空心介孔普鲁士蓝（HMBP）通过对水热法制

备的普鲁士蓝纳米颗粒进行酸刻蚀改性制得，透射

电镜表征证实其可维持规则立方晶型，内部呈现中

空结构且富含介孔孔道[61-62]。普鲁士蓝是由铁离子

与氰根配体构筑的配位聚合物，已获美国 FDA 批

准作为临床解毒剂。HMBP 不仅具有优异的过氧化

物酶模拟活性，其中空介孔结构可提供超大药物负

载空间，同时在近红外光区具备强光学吸收特性，

光热转换性能突出。研究以 HMBP 为纳米核心，高

效负载可诱导细胞持续生成 H₂O₂的 β-拉帕醌，药物

负载量可达 120.83%、包封率 60.47%；载体可响应

肿瘤微环境低 pH、高 GSH、高 H₂O₂特征及近红外

光照实现药物可控释放，协同实现化学动力学治疗

与光热治疗[63]。 

纳米颗粒是基于纳米尺度效应定义的宽泛材

料范畴，特指至少一维尺寸介于 1～100 nm 的固/液

态颗粒，其中固态纳米颗粒是构建多组分纳米平台

核心的优选材料。除金、铂、四氧化三铁等常见金

属及金属氧化物纳米颗粒外，介孔纳米颗粒（孔径

2～50 nm）如 MSN、MPDA、介孔碳及介孔金属氧

化物等，功能适配性更为优异。有研究采用一锅乳

化聚合法，以泊洛沙姆（Pluronic F127）与 1, 3, 5-

三甲苯构建乳液模板，在碱性条件下催化多巴胺聚

合，去除模板后获得 MPDA 纳米核心；利用 π-π 堆

积与氢键作用负载天然药物厚朴酚，再经聚多巴胺

与透明质酸共沉积表面修饰，构建得到 MPDA-

HK@PDA-HA 纳米平台，具备三重协同抗肿瘤功

效：一是靶向识别 CD44 高表达乳腺癌细胞，实现

厚朴酚靶向递送与肿瘤微环境响应释药；二是

MPDA 核心在 808 nm 近红外激光照射下可产生显

著光热效应，直接消融肿瘤细胞；三是该平台与低

剂量二甲双胍联用时，可激活半胱天冬蛋白酶-3/多

聚 ADP 核糖聚合酶（Caspase-3/PARP）凋亡通路，

在体内外显著提升对乳腺癌的抑制效果[64]。 

多元素纳米颗粒是一类新兴功能纳米材料，由

多种金属元素构筑形成纳米级合金或相分离单颗

粒结构，目前已在能源存储、催化反应等领域广泛

应用[65]。结合纳米催化治疗机制，Fe、Co、Mn 等

金属元素可通过独特分子通路调控肿瘤恶性进程，

在抗肿瘤治疗中展现独特优势[66-68]。相较于多元素

分步组装策略，一步法合成多元素纳米颗粒可将多

种金属元素高效整合于单一纳米体系，优化材料结

构稳定性，同步发挥多元素生物学调控效应，进一

步提升抗肿瘤治疗效果，是多组分纳米平台核心构

建的重要发展方向。 

自组装纳米颗粒区别于传统模板法精准合成

的纳米材料，由分子间或分子与金属离子通过非共

价键自发组装形成热力学稳定的纳米聚集体，天然

存在于中药复方共煎体系等复杂体系中。人工自组

装制备条件温和，可在室温水相或弱极性溶剂中自

发完成，且组装体可响应环境 pH、温度、离子强度

变化实现可逆解组装与重组。例如将金樱子多糖
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（RLP）水溶液与异甘草素（ISL）、三氯化铁的 N, N-

二甲基甲酰胺（DMF）溶液混合，经超声诱导后，

Fe³⁺可与异甘草素的酚羟基、酮羰基及金樱子多糖

的羧基形成配位键，自发构筑全活性自组装纳米颗

粒 ISL@RLP-Fe。该体系无需额外化学修饰与包覆，

生物相容性良好；可在肿瘤微环境中响应性释放异

甘草素以诱导肿瘤细胞凋亡，同时 Fe3⁺被 GSH 还原

为 Fe2⁺，通过芬顿反应生成羟基自由基诱发肿瘤细

胞铁死亡；框架组分 RLP 还可促进树突状细胞成熟

与细胞因子分泌，启动机体特异性抗肿瘤免疫[69]。 

2.2  功能层的构建与引入 

功能层是为纳米平台提供多组分，实现多功能

的重要结构，也是体现纳米技术的重要部分。若纳

米核心自身不具备主动靶向释放和其他多种功能，

则引入并构建功能层尤为关键。如多组分纳米平台

癌症治疗机制所提到的：功能层可以是人工合成的

组分如聚多巴胺、碳酸盐等，为纳米平台核心增添

肿瘤微环境响应性释放、药物负载、金属离子释放、

酶催化活性和免疫调节等功能。以负载阿霉素的

MSN 为核心构建的 MSNs@CaP@PEG 纳米平台为

例，通过引入磷酸钙夹层，可实现阿霉素在肿瘤细

胞内的 pH 响应性释放；同时胞内钙离子浓度瞬时

升高，可提升细胞膜通透性、促进细胞内吞，使更

多纳米平台进入胞内。此外，磷酸钙可在溶酶体中

快速溶解并形成高渗透压，进而破坏溶酶体结构、

诱导肿瘤细胞凋亡[42]。 

在纳米平台构建过程中，碳酸钙、碳酸锌、磷酸

钙等酸溶性矿物盐是制备功能层的理想材料，其主

流合成制备方法主要包括 3 种。（1）气体扩散法：将

CO₂气体扩散至含 Ca2⁺、Zn2⁺及待负载药物（如姜黄

素、复方成药 PZH 等中药活性成分）的乙醇体系中，

原位生成载药纳米级碳酸钙、碳酸锌功能层[38,70]；为

实现功能层对纳米核心的完整包覆，可根据核心理

化性质，选用聚丙烯酸等适配介质辅助组装[71]。（2）

层层自组装法：该方法适配性强，更适用于功能层精

准构建。先使金属盐中的 Ca²⁺、Zn²⁺等阳离子吸附于

纳米核心表面，再引入碳酸根、磷酸根等阴离子，与

阳离子原位沉淀并均匀包覆核心；可根据药物理化

性质，将其与阴/阳离子同步加入反应体系，在沉淀

形成的同时完成药物包载[72]。（3）油包水乳液法：以

环己烷等油相乳化形成纳米级油包水微液滴，Ca²⁺与

碳酸根在油-水界面发生沉淀反应，同步包裹冬凌草

甲素等中药活性药物，构筑功能层结构[73]。 

功能层亦可选用动植物及细胞来源的外囊泡、

细胞膜等天然生物材料。这类材料具有脂质双分子

层结构与特征膜蛋白，具备低免疫原性、高生物相

容性，同时拥有靶向归巢与细胞伪装特性。作为天

然纳米载体，既可包覆纳米核心、负载治疗药物，

还可携带蛋白质、mRNA、miRNA、脂质等多种天

然生物活性组分，为多组分纳米平台赋予独特生物

学功能。例如将菠菜类囊体膜与 4T1 癌细胞膜经聚

碳酸酯膜反复挤压制备杂交膜囊泡，再与纳米核心

混合，通过梯度孔径聚碳酸酯膜多次挤压，使杂交

膜在核心表面重组包覆。膜表面天然功能蛋白（癌

细胞膜同源靶向蛋白、类囊体膜过氧化氢酶等），可

赋予纳米平台免疫逃逸、主动靶向、缓解肿瘤微环

境缺氧等多重生物学功能[63]。 

2.3  稳定性或靶向性修饰 

若采用 iv 全身给药方式，对纳米平台进行稳定

性修饰至关重要，其核心作用在于提升纳米平台的

分散性、维持粒径均一稳定、延长体内循环时间，

并降低免疫原性。目前常用的稳定性修饰策略主要

分为人工合成材料修饰与天然材料修饰，其中人工

修饰材料以脂质体、聚乙二醇、透明质酸最为常用。 

脂质体修饰通常以天然或合成磷脂为膜材，搭

配胆固醇等关键膜稳定剂，在氯仿等有机溶剂中通

过旋转蒸发法形成干燥脂质薄膜；随后加入缓冲水

溶液进行水化处理，脂膜会自发卷曲形成多层脂质

体，再经挤出或超声处理，最终获得尺寸均一的单

层脂质体。根据实际需求，可对膜材进行多功能化

修饰，使脂质体修饰后的纳米平台获得靶向性等附

加功能。例如，采用功能化膜材 DSPE-PEG-MMPs-

Biotin，以科罗索酸为稳定剂，负载中药活性成分紫

杉醇，合成生物素化紫杉醇-科罗索酸纳米脂质体

（BM-PCAL）；采用功能化膜材 DSPE-PEG2000-

Biotin，以全氟三丁胺为氧载体，通过多重乳液-溶

剂蒸发法合成生物素化载氧多囊脂质体（Bi-TM）；

将 Bi-TM 与过量亲合素（Avidin）共孵育得到 Avi-

TM 后，再与 BM-PCAL 共孵育，利用生物素-亲合

素特异性相互作用及 MMP-9 可裂解连接子将两者

偶联，最终构建得到 PCAL@TM 纳米平台。该修饰

后的纳米平台可高效靶向肺部肿瘤，在肿瘤微环境

中响应 MMP-9 酶解及高剪切力实现解耦，释放纳

米脂质体与氧气，进而协同增强中药活性成分紫杉

醇的肿瘤穿透能力、逆转化疗耐药性并改善肿瘤免

疫抑制微环境，显著提升肺癌联合治疗效果[74]。 
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聚乙二醇是一种人工合成高分子聚合物，具有

优良的水溶性与生物相容性。其可通过末端修饰连

接其他功能分子，也可直接借助疏水作用与氢键，

物理吸附于纳米颗粒表面，形成一层依托水合作用

产生空间位阻的保护层，从而有效提升纳米平台的

稳定性、防止颗粒聚集，是目前纳米平台修饰中经

典且关键的策略之一。例如，选用叶酸修饰的聚乙

二醇（PEG-FA），通过溶液中充分混合搅拌，包覆

于已负载药物卡博替尼（CAB）和 Ce6 的沸石咪唑

框架-8（ZIF-8）NPs 表面，构建起兼具聚乙二醇稳

定性修饰与叶酸受体靶向功能的纳米平台；该平台

可有效富集于肿瘤部位，并在肿瘤酸性微环境中实

现药物缓释，最终协同发挥光动力治疗与分子靶向

治疗作用，同时抑制肿瘤侵袭与转移[5]。 

透明质酸是一种天然存在的线性糖胺聚糖，其

分子链上富含羧基与羟基，可通过化学偶联形成共

价键连接于适配的纳米颗粒表面，也可通过静电作

用、疏水作用及配位作用实现非共价结合，从而完

成对纳米平台的修饰。透明质酸具有优异的生物相

容性与安全性，不仅能有效阻止非特异性吸附、延

长纳米平台体内循环时间，还可特异性靶向肿瘤细

胞膜上高表达的 CD44 受体，同时实现纳米平台的

体内高稳定性与肿瘤主动靶向。例如，以 Fe3⁺与 1, 

3, 5-苯三甲酸配位组装形成核心载体，在负载化疗药

物多柔比星（DOX）和双硫仑（DSF）、包裹铜-单宁

酸（Cu-TA）后，加入透明质酸并持续搅拌 24 h，经

离心纯化得到最终的透明质酸修饰纳米平台

（DFMTCH NPs）。该修饰不仅显著提升了纳米平台

的稳定性，还通过主动靶向肿瘤细胞表面高表达的

CD44 受体，增强了纳米平台在肿瘤部位的富集效

率，进而协同放大化疗、化学动力学治疗与光热治

疗的肿瘤杀伤效果，同时诱导肿瘤细胞发生铜死

亡、铁死亡与凋亡[48]。 

2.4  材料表征与性能检验 

纳米平台的合成成功与否，需借助材料表征技

术进行系统验证。电子显微技术是直观表征手段，

主要采用扫描电子显微镜（SEM）与透射电子显微

镜（TEM）对纳米平台的微观形貌及粒径尺寸进行

分析。SEM 分辨率可达 0.5 nm 至数纳米，可清晰

呈现纳米颗粒表面三维形貌与拓扑结构特征 [64]；

TEM 最高分辨率可达原子级（＜0.1 nm），能够直

观观测原子排布与晶格缺陷，适用于解析纳米颗粒

晶体结构、核壳结构、中空结构等精细微观构型。

电子显微镜常与能量色散 X 射线光谱仪（EDS）联

用，可定性定量检测样品元素组成、含量及元素空

间分布特征[75]。 

X 射线衍射（XRD）以纳米颗粒干燥粉末为测

试样品，通过 X 射线辐照产生特征衍射信号并绘制

衍射图谱，将实测图谱与 JCPDS 标准卡片比对，可

精准确定纳米平台的晶体物相结构，同时佐证元素

组成信息。X 射线光电子能谱（XPS）通过检测 X

射线激发产生的光电子结合能，实现样品元素种

类、化学价态的精准鉴定，可用于验证纳米平台表

面修饰效果、化学组分及表面化学状态[71]。 

动态光散射（DLS）基于纳米颗粒在溶液中的

布朗运动与光散射效应，结合流体力学模型可测定

纳米平台的水合粒径及粒径分布；同步测定 Zeta 电

位，即纳米颗粒滑动面的表面电势，可有效评价纳

米颗粒在液相体系中的分散稳定性[74]。上述表征手

段可对纳米平台各合成阶段的结构与物性进行实

时评估，为合成工艺优化提供依据。 

此外，纳米平台载药、释药及靶向修饰过程中

的相关功能分子，可通过紫外-可见光谱、红外光谱

进行定性检测，以此判定载药组装与靶向修饰是否

成功；同时可基于紫外吸收特征建立标准曲线，定

量计算载药量与体外释药量[41]。针对体系中金属离

子浓度检测，可采用电感耦合等离子体质谱（ICP）

完成精准定量分析[38]。在开展细胞与动物活体实验

前，可利用不同 pH 缓冲体系、透析半透膜、机械

搅拌等方式，模拟体内微环境，对纳米平台的体外

功能特性进行预评价。若纳米平台自身无荧光特

性，可选用适配荧光染料进行标记染色，进而表征

其细胞摄取行为与活体成像效果，常用荧光染料包

括 Di 系列（DiI、DiR、DiD）、FITC、RITC、Cy5.5

等[30,38,76]。 

多组分癌症治疗纳米平台的构建与表征总结

见图 2。 

3  多组分癌症治疗纳米平台研究的中药应用 

中药药效并非由单一活性成分主导，而是依靠

多成分、多靶点的协同调控机制发挥作用。这一特

性既是中医药防病治病的独特优势，也给现代中药

药理与转化研究带来了显著挑战。中药所含活性成

分种类繁杂、结构多样，若将各类成分逐一分离后

再进行组合联用，往往受限于不同成分在溶解度、

相对分子质量、化学稳定性及生物利用度等方面的

巨大差异，难以还原中药整体入药的真实药效特 
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图 2  多组分癌症治疗纳米平台的构建与表征 

Fig. 2  Construction and characterization of multicomponent nanoplatforms for cancer therapy 

征。与此同时，传统中药制剂还普遍存在靶向性不

足、临床给药剂量偏大、潜在不良反应突出等问题。

多组分纳米平台可将理化性质不同的多种中药活

性组分共载于同一纳米递送体系中，有效破解不同

成分溶解性差、稳定性弱、体内生物利用度低等瓶

颈问题，同时为体系赋予主动或被动肿瘤靶向能

力。该类纳米平台可通过细胞内吞途径被肿瘤细胞

摄取并释放活性成分，能够直观佐证所载中药组分

的药效价值与作用机制。近年来，中医药与纳米科

学交叉融合发展，已陆续研发出多款基于中药精准

设计与工程化构建的多组分癌症治疗纳米平台。相

关研究逐步证实，无论是中药复方共煎体系、单味

药材、复方制剂，还是单体活性成分、新鲜药材等，

均凭借多成分、多靶点、天然低毒的独有特质，在

癌症多组分纳米治疗平台的研发中具备不可替代

的应用价值。 

3.1  基于中药的自组装 

中药多源于天然动植物，单味药即含有数十种

至数百种不同的化学成分，生物碱、黄酮苷、皂苷、

挥发油、多糖、有机酸、鞣质、萜类、氨基酸、微

量元素等，不仅构成了中药发挥药效的复杂物质基

础，也为分子间自组装形成纳米颗粒提供了条件。

中医临床实践传统使用的复方由两味至十多味中

药构成，其成分体系更为复杂，自组装潜力更为突

出。因此，从单味中药提取物及复方共煎液中分离

鉴定天然自组装纳米颗粒，对其进行功能化修饰，

或依据中药活性组分人工构建多组分纳米递送平

台并应用于肿瘤治疗，已成为极具价值的研究策

略；同时也为破解中药成分不清、作用机制不明的

研究瓶颈，提供了新的思路与技术方案。 

临床有效方剂益肺散结方水煎液中分离得到

的自组装纳米颗粒，被证实具备与原汤剂等效的抗

肿瘤活性。研究基于质谱筛选鉴定出 9 种入血活性

成分，人工构筑纳米组装颗粒，可复刻原复方抑制

肿瘤增殖与转移、调控肿瘤免疫的整体药效，也为

解决疏水性中药活性成分水溶性差、体内递送效率

低的难题提供了新路径[77]。另有研究从黄连水煎提

取物中分离天然蛋白纳米颗粒作为载体，采用热诱

导自组装策略负载化疗药物多西他赛（DTX），成功

构建口服抗肿瘤纳米给药平台。其中中药源性蛋白

载体具备良好的生物相容性与口服安全性，可通过

分子间作用力高效包载药物，显著提升 DTX 的口
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服生物利用度，进一步增强体内抗肿瘤效果[78]。还

有研究以黄芪多糖（APS）为功能基元，该成分兼

具两亲载体、葡萄糖转运体 1（GLUT1）靶向配体、

免疫调节及化疗减毒等多重作用，通过一步超声法

借助分子间作用力直接包裹紫杉醇（PTX），制备得

到 APS-PTX 纳米平台。该体系可协同强化紫杉醇

的化疗-免疫治疗效应，有效抑制三阴性乳腺癌的原

发灶生长与肺部转移，同时缓解 PTX 引发的骨髓抑

制不良反应[79]。除纯中药组分自组装外，亦可将化

学药物 5-氟尿嘧啶（5-FU）与中药穿心莲内酯衍生

物（IPADE）共价偶联并自组装，构筑 FANPs 纳米

平台。其中中药组分 IPADE 可诱导肿瘤细胞铁死

亡、促进 CD8⁺ T 细胞浸润，与 5-FU 产生化疗协同

效应，既能显著抑制肝癌增殖，又可有效重塑并逆

转肿瘤免疫抑制微环境[80]。 

大量研究证实，中药活性组分还可通过自组装

形成水凝胶。这类软物质材料具有三维多孔纳米结

构，具备强吸水特性，既可自身作为治疗制剂，也

可作为药物载体实现荷载递送；同时凭借优良的流

变性能与生物黏附性，能够实现药物靶向递送及病

灶局部长效滞留。有研究将蛹虫草中虫草素与虫草

酸 2 种活性成分经加热诱导自组装，制备无载体可

注射缓释超分子水凝胶，有效解决了蛹虫草活性成

分水溶性不足、体内易被酶解、生物利用度偏低等问

题，攻克耐药胶质母细胞瘤脑部局部给药的技术难

点。该凝胶可靶向调控早期生长反应蛋白 1/硫酸软

骨素蛋白聚糖 4/蛋白激酶 B（Egr1/CSPG4/Akt）信号

通路，诱导肿瘤细胞凋亡并显著抑制病灶生长[81]。另

有研究利用枸杞多糖，经 Ca²⁺交联制备复合水凝胶

并负载化疗药物奥沙利铂；进入结肠微环境后，

Na⁺、K⁺与 Ca²⁺发生离子置换并伴随酶解作用，促使

凝胶三维纳米网络解体，实现药物结肠靶向可控释

放。枸杞多糖不仅作为口服结肠靶向递送的凝胶基

质，还可通过激活 Toll 样受体 4-干扰素调节因子 3-

肝 X 受体 α-ATP 结合盒转运体 A1/ATP 结合盒转运

体 G1（TLR4-IRF3-LXRα-Abca1/Abcg1）信号轴重

编程巨噬细胞脂代谢，促进巨噬细胞由 M2 型向 M1

型极化，逆转肿瘤免疫抑制微环境，与化疗药物发

挥协同作用，显著抑制微卫星稳定（MSS）型结直

肠癌的疾病进展[82]。 

综上，基于中药自组装的癌症治疗研究为未来

构建更先进的多组分癌症治疗纳米平台以及中药

开发提供了切实有益的参考。 

3.2  中药负载 

中药活性成分（如生物碱、黄酮、多糖、皂苷

等）往往具有独特的优势，但普遍存在水溶性差、

生物利用度低、体内代谢快、稳定性不足、靶向性

弱等问题。通过构建多组分纳米平台对其进行负

载，可以系统性解决“效用不稳”难题，显著提升

成药性与临床转化潜力，是中药现代化发展应用的

一个有效路径。 

采用气体扩散法可在预制中空硅酸钴纳米颗

粒表面进行碳酸钙矿化修饰，同时实现中药姜黄素

共负载，进一步经脂质体功能化修饰，构建多组分

纳米递送平台。该平台可响应肿瘤酸性微环境，可

控释放姜黄素、中空硅酸钴纳米颗粒与钙离子。其

中，姜黄素既可通过干扰核因子-κB（NF-κB）活性、

抑制肿瘤血管生成等多条通路发挥固有抗癌作用；

又可作为亲核配体与电子供体，显著强化中空硅酸

钴纳米颗粒的类芬顿催化活性。同时，姜黄素经催化

氧化可生成具有强 DNA 毒性的醌甲基自由基，与类

芬顿反应形成级联放大、相互增效效应，协同实现配

体增强纳米催化治疗、化学治疗及钙离子过载抗肿

瘤三重作用。体内外实验均证实其具有优异的协同

抑瘤效果，且无明显不良反应；同时姜黄素自带荧光

特性，可实现药物递送全过程可视化[24]。 

碳酸盐矿化包覆核载药策略不仅适用于单一

中药活性成分，同样可应用于中药复方制剂。利用

气体扩散法制备碳酸钙-碳酸锌复合纳米颗粒，同步

负载中药复方 PZH，再经仿生脂质体修饰构建多组

分纳米平台 PZH/Zn@CaNA。该平台可在肿瘤酸性

微环境中响应释放 PZH 活性组分，一方面通过调控

Janus 激酶 2-信号转导与转录激活因子 3（JAK2-

STAT3）信号通路直接抑制肝癌细胞增殖；另一方

面与钙离子、锌离子协同作用，通过诱导细胞氧化

应激、触发细胞焦亡并激活 cGAS-STING 通路，有

效逆转微波不完全消融后残留肿瘤的免疫抑制微

环境，显著遏制肿瘤复发与增殖[38]。 

依据纳米载体与中药活性成分的理化特性，物

理吸附法是一种高效、普适的中药载药策略。例如

通过共沉淀法结合声化学法制备 Fe3O4@Bi2S3 复合

纳米颗粒，采用物理吸附法负载中药鸦胆子提取物

鸦胆子苦醇（Bru）。该载药体系可在肿瘤酸性微环

境及近红外激光双重触发下，协同释放 Bru 与铁离

子；Bru 可作为铁死亡诱导剂及 Nrf2 抑制剂，促进

活性氧生成并诱发免疫原性细胞死亡，同时通过阻
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断白细胞介素-6（IL-6）/JAK2/STAT3 信号轴，促进

自然杀伤细胞向肿瘤组织浸润、活化并发挥杀伤效

应，重塑肿瘤免疫微环境，最终实现铁死亡与免疫

调控协同抗肿瘤效应[83]。 

雷公藤红素（Cel）作为雷公藤关键活性成分及

铁死亡诱导剂，可通过二硫键与多功能肽 FLPM 肽

链 N 末端共价偶联，自组装形成结构稳定的球形纳

米颗粒 Cel-FLPM。肿瘤细胞高表达的亮氨酸氨基

肽酶可特异性识别并切割肽链，促使球形纳米颗粒

向细长纳米纤维发生形貌转变；肽链末端带正电

荷，可借助线粒体内膜负膜电位产生静电吸附，实

现 Cel 的线粒体主动靶向递送。 

微针作为微创透皮给药技术，仅穿透皮肤角质

层、不触及真皮神经，可实现无痛/微痛精准给药。

芍药苷（PF）水溶性良好，可通过抑制转化生长因

子-β/信号转导分子 3（TGF-β/SMAD3）信号通路重

编程肿瘤相关成纤维细胞，以此为基质制备可溶性

微针 PF@MN，并负载 Cel-FLPM 纳米颗粒。微针

植入皮肤后可快速溶解，释放的芍药苷能够松解并

重塑致密的肿瘤胞外基质，为 Cel-FLPM 深层渗透

开辟通路。该多组分递送体系有效解决了 Cel 靶向

性不足、肿瘤滞留时间短等问题，可强效诱导肿瘤

细胞铁死亡并激活机体抗肿瘤免疫，显著抑制黑色

素瘤的生长与远处转移[84]。 

综上，针对中药单体活性成分及中药复方的理

化性质与作用特点，可以通过碳酸盐矿化包封、物

理吸附、化学键共价连接等方式构建负载中药的多

组分纳米平台，或进一步构建可溶性微针透皮给

药，实现了中药“成分清晰、机制明确、稳定高效”

地肿瘤靶向治疗。 

3.3  中药来源的细胞外泌体 

细胞外泌体是由细胞释放到细胞外环境的，具

有脂质双分子层膜的囊泡状结构，通常携带特定的

蛋白质、核酸等，具有独特功能。中药来源的细胞

外泌体通常从新鲜药材榨汁或对干燥药材煎煮和

酶解后分离纯化得到，含有中药特有的小分子活性

成分（如皂苷、黄酮、生物碱等），可以反映中药的

药效成分和机制，近年来成为一个前沿研究热点。

提取分离得到的中药来源细胞外泌体，进一步通过

表面修饰和药物、NPs 等内容物装载，构建多组分

纳米平台，可以实现更加成分稳定、机制明确、高

效的癌症靶向治疗。 

例如通过差速离心结合蔗糖梯度超速离心从

生姜中提取外泌体，通过扩散与疏水相互作用负载

靶向药舒尼替尼，再用叶酸-聚乙二醇修饰，构建多

组分纳米平台。可靶向识别肿瘤细胞叶酸受体并定

点释放药物；同时中药生姜来源的外泌体自身通过

抑制磷脂酰肌醇 3 激酶（PI3K）-Akt 信号通路直接

发挥抗肿瘤活性，且下调肿瘤细胞中 ATP 结合盒亚

家族 B 成员 1/P-糖蛋白（ABCB1/P-gp）表达，逆转

舒尼替尼耐药。通过多机制协同，显著抑制肾细胞

癌的生长与肺转移，并重塑免疫抑制微环境[85]。 

目前，针对中药来源细胞外泌体的研究，仍多

集中于不同药材中外泌体的分离、鉴定及药效初步

验证，而通过工程化修饰改造、进一步构建多组分

纳米平台并应用于肿瘤靶向治疗的相关研究仍相

对匮乏。未来，依托多组分纳米平台的构建与表征

技术开展深度研究，将为纳米肿瘤治疗与中药现代

化发展开辟极具前景的研究方向。 

3.4  中药来源的碳点 

中药来源碳点主要采用自下而上的纳米材料

制备策略（即从原子、分子等小单元出发，通过化

学反应，从无到有、由小到大构建生长），以中药材、

中药活性成分及中药药渣为绿色碳源，利用原料中

的有机前驱体经加热碳化、聚集生长，形成粒径小

于 10 nm 的零维碳基荧光纳米材料即碳点。该类碳

点不仅具备传统碳点优异的荧光性能、理化稳定

性、催化活性及良好生物相容性，还可保留原有中

药活性成分的部分结构与药理功效[86]。传统中药炮

制中的炭药炮制工艺，与中药源碳点的成碳机制高

度契合、互为印证，为阐释中药药效物质基础及开

发肿瘤纳米治疗新策略提供了有效参考。 

例如通过溶剂热法将中药柚皮素与 ε-聚赖氨酸

反应制备的超小尺寸的碳点，负载于 pH 响应性水

凝胶中局部给药，可将肿瘤细胞死亡方式从凋亡重

编程为坏死性凋亡，有效抑制肿瘤形成致密结构的

胶原屏障，释放免疫原性信号，激活全身性抗肿瘤

免疫，实现对原发肿瘤和肺转移的协同抑制[87]。 

咖啡酸是一种来源于多种中药如升麻、茵陈、

杜仲、金银花等的活性成分，其抗肿瘤潜力受水溶

性低、细胞吸收率差、生物利用度低所限制。通过

水热法，以中药活性成分咖啡酸为前体制备的碳

点，表面具有丰富的官能团，保留了咖啡酸的部分

活性，具有良好的水溶性和稳定性，凭借纳米尺寸

和表面效应，更容易被细胞吞噬，生物利用率显著

提高。能同时下调丝裂原活化蛋白激酶（MAPK）
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信号通路中 Kirsten 大鼠肉瘤病毒癌基因同源物

（KRAS）、磷酸化 B-Raf 蛋白（p-BRAF）、磷酸化丝

裂原活化蛋白激酶 1（p-MEK1）和磷酸化细胞外调

节蛋白激酶 1/2（p-ERK1/2）关键蛋白的表达，在低

剂量下高效抑制了低分化甲状腺癌的生长与转移，

且体内外疗效优于临床阳性药环磷酰胺[88]。没食子

酸是一种天然多酚类化合物，是五倍子、石榴皮、

大黄等中药的活性成分，同咖啡酸，直接药用存在

水差溶性低、稳定性差和靶向性弱等问题。通过水

热法，与二甲双胍同作为前体合成的碳点可自主穿

透血脑屏障并靶向肿瘤细胞线粒体，通过抑制磷脂

磷酸酶 4（PLPP4）表达干扰甘油磷脂代谢，诱导细

胞铁死亡，有效抑制了胶质母细胞瘤的生长[89]。 

综上，中药来源碳点已成为肿瘤纳米治疗与中

医药交叉研究领域的新兴前沿方向。目前基于中药

碳点构建多组分纳米平台的研究仍处于初步探索

阶段。未来可依托碳点自身优异的材料学特性，借

鉴传统中药炮制理论开展多样化工程化修饰与功

能改造，进一步构建高效、精准、靶向性更强的肿

瘤纳米治疗平台。 

综上，多组分纳米平台为破解中药成分不明

确、作用机制模糊、药效稳定性差等行业痛点，提

供了可靠的现代化研究手段与转化路径；而将中药

引入癌症多组分纳米平台研究，也为研发安全高

效、靶向精准的新型抗肿瘤纳米药物开辟了新思

路、提供了可行方案，总结见图 3。 

 

图 3  多组分癌症治疗纳米平台的中药应用 

Fig. 3   Application of traditional Chinese medicine in multi-component cancer treatment nanoplatforms  

4  结语与展望 

多组分癌症治疗纳米平台以其独特的优势为

癌症治疗提供了新的可行方案，也为中医药现代化

提供了全新视角与发展思路。通过系统解析多组分

纳米平台的作用机制、归纳其构建策略与表征技

术、梳理中药在该领域的应用现状，能够更为全面、

深入地认识其研究价值与应用潜力。 

目前，多组分癌症治疗纳米平台虽在临床前基

础研究中展现出优异的抗肿瘤潜力，但在临床转化

过程中仍面临诸多瓶颈，如人体与动物模型的生物

差异、长期安全性的验证等问题亟待解决。与传统

合成载体相比，中药纳米平台以基于复方的无载体

自组装和天然来源的外泌体等为代表，在生物相容

性、协同治疗和多靶点潜力上独具优势，为多组分

纳米平台当前存在的问题提供了新的解决方向。与

此同时，中药本身成分复杂，也给纳米平台制备带

来工艺稳定性不足、批次间质量差异大等质量控制

难题。因此，在充分发挥中医药天然优势的基础上，

亟需建立全过程可控的多组分纳米平台制备工艺，

实现各制备环节的标准化、可重复化与成分明确

化。未来研究可进一步开发多组分癌症治疗纳米平

台，深化多组分协同互作潜力，优化合成方法，创

新组成，提高功能整合效率。构建中药多组分纳米

平台的全程质量控制体系，推动符合药品生产质量

管理规范（GMP）的生产，实现从原料到成品的质

量均一、性能稳定与工艺可重复。 
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中医药是得天独厚的天然资源宝库。依托多组

分纳米平台技术，有助于系统阐释中药药效物质与

作用机制，弥补传统中药剂型模糊、作用机制不清

等短板，充分释放中医药多靶点、多途径的治疗优

势。此外，应加快开展以患者为中心的研究，推动

构建更贴近人体生理病理的临床前模型，如人源化

动物模型、3D 肿瘤类器官或器官芯片等，更准确地

评估纳米平台的生物分布、疗效和安全性，缩小基

础研究与人体临床试验之间的差距。在此基础上，

从临床急需和临床前研究完整度 2 个方面筛选纳米

平台，探索设计并开展循序渐进的临床试验研究，

首要明确其在人体中的安全性、耐受性、药动学和

生物分布特征，为最终实现临床突破奠定基础。未

来，随着多组分癌症治疗纳米平台的研究与开发，

必将涌现出更多安全高效的抗肿瘤治疗新策略，同

时也将为阐明中药药效机制、推动中医药现代化提

供更加有力的保障。 
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