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缓控释及靶向给药新剂型在心血管类中药中的应用 
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摘  要：依据剂型及所用辅料的特点，对心血管类药物给药系统进行分类，并对各种剂型的优势、应用范围进行重点阐述。

综述近年来治疗心血管疾病的中药缓、控释及靶向给药系统的研究进展。以脂质体、微囊微球、芳香贴剂、纳米粒、微乳、

固体分散体、包合物等制剂新方法结合抗心血管中药的特点及中医药理论可改善药物的稳定性、溶解度，加强中药的安全性

并提高生物利用度和疗效，具有良好的应用前景，为中药新剂型的研究提供参考。 
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心血管疾病是严重威胁人类健康的第一杀手，

随着人们膳食结构的改变，加之老龄人口的不断增

加，心血管系统疾病的发病率已明显增多，成为中

老年人的多发病和常见病。我国心血管疾病患病率

呈持续上升态势，估计我国心血管病（冠心病、心

衰、高血压）目前的患者人数约为 2.9 亿，每 10 个

成年人中就有 2 人患心血管病。另据统计每年我国

约有 350 万人死于心血管病，占总死亡原因的 41%，

居各种疾病之首[1]。目前主要还是以化学药治疗心

血管疾病，但是化学药不可避免存在许多不良反应，

比如利尿药氢氯噻嗪会导致血钾降低、尿酸升高；

肾素-血管紧张素系统抑制剂类药物（如卡托普利）

可能会引起咳嗽、血管性水肿；钙拮抗剂也可能会

引起头痛、水肿、面色潮红等。而中药温和、持久

的治疗作用，以及多途径、多靶点的治疗特点，为

心血管疾病的治疗开启了一扇新的大门。但是中药

剂型落后，导致使用不便、疗效不稳定，因此推进

中药制剂现代化刻不容缓。 
据不完全统计，目前中药剂型有 34 种，常用的

也有 20 余种，虽然中药制剂经典剂型如片剂、注射

剂、软膏剂、丸剂、胶囊剂、栓剂、硬膏剂等依然

占据了绝大部分市场份额，但新型给药系统以及现

代科技催生的新技术与传统剂型相结合给传统处方

增添了新活力[2]。近年来，随着各种现代制剂技术

的发展，以脂质体、微囊等为代表的中药产品层出

不穷，在提升中药口感、增强稳定性、达到缓释、

控释以及靶向治疗等特殊目的等方面取得了较大的

进展[3]。如微囊化中药可掩盖药物的不良气味及口

味，提高稳定性，防止药物在胃内失活或减少对胃

的刺激性，减少复方药物的配伍变化，达到缓释或

控释目的，增强药物靶向性，特殊用于动脉栓塞疗

法等。由此可见，通过提高传统中药的制剂水平无 
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疑是中药剂型现代化的捷径，结合药物制剂的新技

术对心血管中药的剂型加以研究和应用，从中开发

出新剂型，能很大程度上改善传统中药制剂显效慢、

使用不方便、疗效不稳定、质量不易控制的缺点。

本文对近年来治疗心血管疾病的中药缓、控释及靶

向给药系统的研究进展进行综述。 
1  脂质体 

脂质体是一种类似微型胶囊的新剂型，它将药

物包封于类脂质双分子层形成的薄膜中间，制成超

微型球状载体剂型，其内部为水相的闭合囊泡。由

于其结构类似生物膜，故又称人工生物膜[4]。脂质

体的应用使得多种心血管中药的缺陷得到很大改

善，其优势体现在：脂质体可被网状内皮系统有效

清除；具有较长的体内循环时间；可靶向分布在肝、

脾等器官；所采用生物材料可降解，无免疫原性和

毒性；脂质体还可进行多种修饰[5-6]，故其应用十分

广泛。黄芩苷是黄芩中的主要成分，临床广泛用于

治疗高血压、感染、肝炎等疾病，其常用剂型包括

片剂、注射剂等，然而黄芩制剂虽应用广泛，但存

在口服吸收差、生物利用度不高、水溶液不稳定、

药物体内半衰期短等缺点。徐力昆[7]采用逆向蒸发

法将黄芩苷制成脂质体，发现其可显著延长黄芩苷

在体内的存留时间，肝和肺靶向性显著，能够使药

物更多积累于病变部位，从而提高治疗效果。人参

皂苷 Rg1 有保护心肌、调血脂、抗动脉粥样硬化作

用，但易被肠道细菌降解，且在血液中消除速率快。

为了增强人参皂苷在体内的靶向性以提高其疗效，

周洪伟[8]对人参皂苷Rg1脂质体的制备进行了研究。

结果表明，用薄层分散法制备人参皂苷 Rg1 后，有

较理想的包封率和生物利用度，人参皂苷 Rg1完全

可能做成载药脂质体。 
2  微囊和微球 

微球指药物溶解或者分散在高分子材料基质

中形成的微小球状实体，常见粒径在 1～40 μm，属

于基质型骨架微粒[9]。微囊是利用天然的或合成

的高分子化合物材料为囊材，将固体药物或液态

药物包裹而形成药库型的微小粒子，其粒径一般

为几微米至 400 μm，药物经微囊化后不仅具有缓

释的作用，还具有靶向作用[8]。与微球相比，微

囊有更大的载药量和生物活性[10]。丹参有强心、扩

张冠脉血管、抗血栓的功效，是常用的治疗心血

管药物。实验表明丹参酮可以增强内皮型一氧化

氮合成酶（eNOS）蛋白表达，提高eNOS磷酸化

水平，舒张血管；丹参酮舒张血管、降血压的机

制可能与eNOS的调节有关 [11]。为提高丹参的药

效，防止有效成分受胃肠道消化或细菌分解，张

晓等[12]采用高速离心剪切式超细粉碎技术结合喷

雾干燥技术制成丹参微囊，显著提高体内的生物

利用度。川芎嗪是治疗血栓等疾病的一种新型 药

物，能明显增加冠脉流量，降低动脉压及冠脉阻

力。林雅玲等[13]以星型聚L-乳酸（sPLLA）为聚

合物基材，采用复乳-溶剂挥发法制备磷酸川芎嗪

（LP）星型聚乳酸载药微球（sPLLA/LP），LP与
sPLLA结合良好，sPLLA/LP微球缓释 7 d后，sPLLA
出现部分降解，具有良好的缓释效果。 
3  芳香贴剂 

鼻吸芳香贴剂又称为鼻吸香贴，属于吸入制剂

的一种新剂型。它是一种以贴剂为附着模型，将挥

发性的芳香药物贴于鼻下“人中”部位，药物以气

体形式经鼻子主动吸入肺部发挥局部或全身治疗作

用的制剂。这里的贴剂与经典贴剂不同，不作为透

皮制剂，只利用贴剂黏胶层的黏性起附着作用。鼻

吸芳香贴剂可避免胃肠道降解作用、肝脏首关效应，

具有起效快、给药剂量小、副作用小的优点。同

时，鼻吸芳香贴剂在夜间使用，保证了患者夜间时

间段的安全性，具有释药定时性。苏冰鼻吸贴[14]有

较好的抗缺氧作用，体内外相关性和安全性也较好，

同时起效快，作用时间长，治疗心血管疾病的疗效

确切，具有良好的发展前景。冠心苏合丸对心绞痛、

胸闷憋气有较好疗效，但其中的马兜铃酸有肾毒性。

李孝栋等[15]将其制成冠心苏合鼻吸芳香贴剂，药物

经鼻吸入，能很快到达肺和心脏，对心绞痛和胸闷

憋气产生更好的疗效，同时又避免了马兜铃酸的肾

毒性。 
4  纳米粒 

纳米粒是通过溶解、包裹等使中药药效成分包

在粒子内部或通过吸附耦合作用贴附在粒子表面，

制成直径小于 100 nm 的中药有效部位、有效成分或

原药[16]。它具有溶出速度快、溶解度大、释药稳定、

靶向给药的优点。降香有调节血脂、降低血黏度、促

进微循环障碍的血流恢复等作用。其有效成分主要是

挥发油，挥发油主要由单萜和倍半萜组成，在水中的

溶解度很小，具有挥发性，极其不稳定，对光、热和

空气均十分敏感，导致药物的生物利用度差、释药速

度不稳。韩静等[17]用熔融-超声法制备了降香挥发油

固体脂质纳米粒混悬液，提高药物的生物利用度，产

http://www.wiki8.com/yaowu_3979/
http://www.wiki8.com/yaowu_3979/
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生靶向效应，降低副作用，提高稳定性。 
5  微乳 

微乳是将 2 种互不相溶的液体在表面活性剂和

助表面活性剂的作用下形成的粒径在 10～100 nm
的水包油（O/W）型或油包水（W/O）型的分散体

系，是一种新型药物载体，可作为速释、缓释及靶

向给药系统，提高药物的生物利用度。微乳作为药

物载体可用于口服液体制剂、经皮给药制剂，主要

具有热力学稳定、分散性好、利于吸收、增溶脂溶

性药物、防止药物水解的优点[18]。黄芪作为一种常

见中药，临床上常用于治疗老年人高血压伴有下肢

浮肿者及缺血性心脏病。余东升[19]采用伪三元相图

法制备黄芪注射液浓缩液微乳，药物剂型稳定，具

有缓释作用。葛根素是葛根主要有效成分，临床主

要用于冠心病、心绞痛、高血压、糖尿病，其上市

制剂主要是片剂、胶囊剂、注射剂。由于葛根素水

溶性低，导致药物生物利用率低，疗效不佳起效慢，

易发生过敏、溶血等不良反应。邓长凤[20]研究葛根

素口服微乳在大鼠体内的生物利用度，发现与葛根

素溶液相比，微乳促进了葛根素的吸收，大幅度提

高了葛根素的生物利用度。 
6  固体分散体 

固体分散体就是将药物高度分散在固体载体中

形成的一种以固体形式存在的分散系统，可显著改

善药物的溶解溶出度和生物利用度，并可以达到缓

释、速释的目的。宗建成等[21]以人参、川芎等经提

取、精制后的中药浸膏配以 2.5 倍的基质制成通心

舒滴丸，提高了药物的溶出速度、稳定性和生物利

用度，增强了治疗效果。银杏叶性涩平、味甘苦，

有益心敛肺、化湿止泻等功效，据现代药理研究，

银杏叶对人体和动物体有改善心血管及周围血管循

环的作用，对心肌缺血有改善作用。Ge[22]以 PEG 
6000 为载体材料，制备了银杏叶标准提取物的固体

分散体，达到了药物快速释放的效果。黄杨宁具有

扩张血管、增加冠脉流量、降低心肌耗氧量、抗

心律失常等广泛而重要的生理活性，康威等[23]以乙

基纤维素作为缓释材料与黄杨宁原料药混合做固

体分散物，使其释药时间比普通片剂延长了 1 倍，

有较好的缓释效果。 
7  包合物 

包合物是一种分子被包嵌在另一种分子的空穴

结构中而制得的分子复合物，最常见的是 β-环糊精包

合物。药物通过包合可增加药物的稳定性，掩盖异味，

减少刺激性，提高难溶药物的溶解性[24]。丹皮酚存在

于丹皮、芍药等常用中药中，有明显的降压、镇痛等

作用，但丹皮酚的水溶性小，服用后不宜分散，影响

吸收，经用 β-环糊精包合后，包合物水溶性增加，释

药速度加快，提高了生物利用度。当归具有很好的降

血压作用，其中的挥发油是主要的药理活性成分，杨

祥良等[25]将当归挥发油用 β-环糊精包合，实验结果显

示包合前后挥发油成分没有改变，同时用气相色谱证

明包合物具有良好的稳定性。 
8  结语 

中药历史悠久，具有疗效持久、温和，副作用

小等特点，在临床心血管疾病的治疗中起着重要作

用，但由于传统中药物质基础不明确、剂型落后等

问题，心血管中药迟迟不能走出国门。中药新剂型

的研发是中药发展的重要部分。根据主要在心血管

病防治中的应用实践，可见中药抗心血管药物多为

缓症用药，在制剂要求中需达到缓释、控释、增强

靶向性和药物稳定性的目的，故脂质体、微囊微球、

纳米粒、微乳、固体分散剂等制剂方法和手段在抗

心血管中药的制备中应用越来越广泛。其次是根据

抗心血管中药的特点，多有芳香性、挥发性成分，

新型芳香贴剂的应用能更好地发挥药物疗效。此外，

处方中含有毒性和刺激性药物时，则宜制成脂质体、

微囊微球、纳米粒等；遇胃酸易分解失效的药物成

分，宜制成肠溶微囊微球；某些药物制成液体制剂

不稳定时，可制成微乳、固体分散剂等。 
中药制剂学是以中医药理论为指导，既继承了传

统的中药制剂的方法，又用现代科学的理论技术，来

研究中药剂型、制剂的配制理论、生产技术、质量控

制和临床药效学的科学。应当坚持以中医传统理论为

指导，充分发挥中医辨证施治、对症治疗的传统优势，

努力在复方配伍理论研究的基础上，开发研究中药复

方制剂。同时重视中药新辅料的开发与推广应用，促

进中药制剂质量的提高。理想的中药剂型不仅要有良

好的疗效、稳定明确的成分指标，还应该加强中药剂

型在药效学、药动学、制剂质量控制方面的研究。尽

管目前国内市场已出现部分有代表性的现代中药制

剂，但仍需加快中药知名产品的技术创新与技术改造

步伐，建立有效的质量控制新方法，加强中药的安全

性、有效性及稳定性，最大限度地发挥药物疗效。总

之，必须开发“三小、三效、五方便”的中药制剂，

使中药制剂有效、安全、稳定，更好地为人类健康服

务，推动中药早日走向国际市场。 
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