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摘  要：随着对中药药效物质研究的不断深入，萜类、生物碱类、黄酮类、醌类、多糖等中药活性成分不仅具备显著的药理

活性，而且展现出作为药物递送纳米载体的潜能。这些成分可以通过自组装、共组装或人工合成等形成胶束、聚合物、脂质

体、纳米粒、水凝胶、乳液等多种药物递送纳米载体，从而提高药效、改善药性、实现药物共递释、减少不良反应。通过对

近年来中药活性成分作为纳米载体材料在药物递送系统中的应用进行总结，分析了这些化合物形成药物递送纳米载体的机

制，并展望了中药活性成分作为纳米载体材料在药物递送系统领域的发展潜力。有助于为中药活性成分实现“药辅合一”开

辟新的研究方向，为中药现代化提供新的研究热点。 
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Abstract: In recent years, with the increasing depth of the research on effective substances from traditional Chinese medicine (TCM), 

terpenoids, alkaloids, flavonoids, quinones, polysaccharides and other active ingredients of TCM not only have significant 

pharmacological activities, but also show the potential as drug delivery carriers. These compounds can form drug delivery nanocarriers 

like micelles, polymers, liposomes, nanoparticles, hydrogels, and emulsions by various means including self-assembly, co-assembly, 

and artificial synthesis, so as to enhanced therapeutic efficacy, improve drug properties, and realize drug co-delivery and reduce toxic 

side effects. Therefore, this review summarizes the recent progress on active ingredients of TCM as drug delivery nanocarriers, analyzes 

the underlying mechanisms, and discusses the potential prospects of active ingredients from TCM as nanocarriers in drug delivery 

systems. It can not only open up new research directions for “unification of medicines and excipients”, but also provide fresh research 

perspectives for the modernization of TCM. 
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在药剂学发展史上，药物递送载体是一些不具

有生物活性的成分。近年来，纳米药物递送载体蓬

勃发展，常见的纳米载体包括聚乳酸-羟基乙酸共聚

物 [poly(lactic-co-glycolic acid)，PLGA]、阳离子聚

合物、金属元素等。然而，一些纳米载体在体内的

安全性存在争议。研究发现，高浓度金纳米粒子可

能与血液成分相互作用，并在体内特定组织中蓄积，

从而产生细胞毒性[1]。因此，如何设计生物相容性

高、可生物降解的纳米载体仍是提高药物有效性和

安全性亟需解决的问题。 

中药含有多种活性成分，已被广泛用于预防和

治疗疾病。其不仅表现出显著的生物活性，而且具

有良好的生物降解性和生物相容性。近年来，大量

研究发现一些中药活性成分如萜类、生物碱、黄酮

类、蒽醌类、多糖类，具备自组装或共组装形成药

物递送载体的能力（图 1）。相较于目前正在使用的

一些药物递送载体，中药活性成分作为纳米载体具

有较高的生物相容性、毒性和不良反应较小，且这

些成分本身就具有药理活性，与被包载的药物能够

协同作用，发挥“药辅合一”的效应。因此，许多

中药活性成分有望成为新一代药物递送载体，发挥

更强的药物递送和疾病治疗功能。 

 

图 1  不同种类的中药活性成分形成药物递送载体示例 

Fig. 1  Examples of drug delivery carriers formed by different types of active ingredients from traditional Chinese medicine

本文重点介绍了基于不同种类的中药活性成分

作为药物递送载体的最新进展，总结了载体形成的

理化机制，并概述了其在疾病治疗中的应用。通过

深入剖析这些纳米载体的形成机制，为中药活性成

分作为药物递送载体的研究提供理论基础，并为中

药制剂现代化提供新的研究思路。 

1  基于萜类化合物及其苷的载体 

萜类化合物以异戊二烯为基本结构单元，是最

丰富的中药活性成分之一。常见的萜类化合物为四

环三萜和五环三萜。萜类化合物缺乏柔性的甾体侧

链，其独特的刚性框架使其更容易通过弱分子间力

在溶液中形成自组装纳米聚集体。 
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1.1  齐墩果酸 

齐墩果酸是一种五环三萜类化合物，以游离酸

的形式存在于马缨丹的根皮中，具有抗肿瘤等药理

作用。Bag 等[2]报道了齐墩果酸在苯、甲苯、5-三甲

基苯、溴苯、硝基苯等 25 种溶剂中的自组装特性。

研究发现其在苯、甲苯、氯苯、丙醇、异丙醇等溶

剂中均表现出优异的自组装特性，并在 19 种液体

中产生了强凝胶。并且，在不同的溶剂中，齐墩果

酸自组装形成的载体大小不尽相同。如在氯苯中，

齐墩果酸形成的球形自组装体平均直径为（99.8±

9.0）nm；而在异丙醇和水性二甲基亚砜介质中，齐

墩果酸均形成 2.5～5.0 μm 的球形自组装体。同时，

这些自组装体均呈现双层囊泡结构。研究者进一步

研究了形成自组装体的主要作用力，发现除了非极

性三萜类主链的分散相互作用外，羟基和羧基间的

氢键是主要驱动力。最后，将这种球形自组装体用

于包封化疗药阿霉素，发现其可以高效地包封阿霉

素[3]，提示齐墩果酸自组装体可以成为一种潜在的

药物递送载体。 

1.2  甘草酸和甘草次酸 

甘草酸和甘草次酸是甘草的主要活性成分。甘

草酸是一种五环三萜酸，水解脱去糖酸链即得到甘

草次酸，二者都具有广泛的药理活性，如抗癌、抗

炎等。甘草酸的分子结构由亲水性二葡萄糖醛酸单

元和疏水性三萜苷元部分（即甘草次酸）组成。由

于 C-18 空间构型的存在，天然甘草酸以 2 种差向

异构体 18α-甘草酸和 18β-甘草酸存在，后者具有更

强的生物活性和表面活性，在研究和实际应用中更

常见。由于两亲结构和手性，甘草酸分子在水中表

现出分级自组装行为[4-5]。且大量研究表明甘草酸的

这种自组装行为可用于增加难溶性药物的溶解度，

如黄芩素[6]、紫杉醇[7]、小檗碱[8]、鬼臼毒素[9]等。 

此外，基于甘草酸的多种衍生物也被用于开发

多功能软材料。如含醛甘草酸与羧甲基壳聚糖间可

以通过希夫碱反应形成杂化水凝胶，这种水凝胶表

现出独特而显著的抗炎作用和抗菌能力。体内实验

表明，杂化水凝胶通过增强肉芽组织的形成、促进胶

原沉积、减少细菌感染和下调炎症反应，促进未感染

的和金黄色葡萄球菌感染的皮肤伤口愈合，有望成

为生物医学应用中一种有前途的伤口愈合敷料[10]。 

尽管甘草次酸缺少亲水性二葡萄糖醛酸单元，

研究发现甘草次酸能在多种溶剂中自组装，并能够

形成纳米尺寸的球形花状物体[11]。扫描电镜结果显

示，花状物体由 33～88 nm 厚度的 2D 片组成，而

2D 片由 30～40 nm 横截面的交织纤维组成。此外，

有研究发现甘草次酸和齐墩果酸也可以通过氢键和

疏水作用自组装形成纳米载体。这种自组装载体不

仅提高了齐墩果酸和甘草次酸的生物溶解度和稳定

性，并且其发挥的抗肿瘤作用远大于游离的齐墩果

酸和甘草次酸。此外，使用其作为药物载体来递送

紫杉醇，可以增强抗肿瘤活性并最大限度地减少紫

杉醇引起的肝损伤，可见具有相似药理活性组分的

共组装可以提高药物载体的药理功效[12]。 

1.3  熊果酸 

熊果酸是一种存在于夏枯草等植物中的五环三

萜类化合物，具有抗氧化、抗炎、抗菌、抗肿瘤等

活性[13]。基于静电和疏水相互作用，熊果酸可以自

组装形成纳米颗粒，其直径约为 150 nm。与游离的

熊果酸相比，熊果酸纳米颗粒表现出更高的抗增殖

活性，并且可以显著增加 CD4+ T 细胞的活化，表明

熊果酸纳米颗粒具有免疫治疗的潜力[14]。后续，熊果

酸自组装体被用于递送多种药物，包括紫杉醇[15]、阿

霉素[16]、阿司匹林[17]、造影剂吲哚菁绿[18]等。同时，

包载的药物性质也会影响自组装体的结构与形态。

如熊果酸与紫杉醇自组装体呈现一种特殊的双层囊

泡结构。这是由于熊果酸与紫杉醇结构中的苯环形

成很强的疏水相互作用，进而使紫杉醇结构中与酰

胺键相连的 2 个苯环接近熊果酸结构中的 2 个甲

基。借助于双层囊泡结构，熊果酸和紫杉醇能直接

通过被动扩散穿透细胞膜进入细胞，发挥强效的体

内外抗肿瘤效应。 

1.4  桦木酸及其衍生物 

桦木酸是一种单羟基 6-6-6-5 五环三萜酸，分布

于大枣、连翘等中药中。具有抗肿瘤、抗炎、抗菌、

抗病毒和抗糖尿病作用[19-20]。桦木酸可在多种有机

溶剂和醇水混合物中自组装形成凝胶或部分凝胶，

提示其可作为药物递送载体[21]。桦木酸除了可以自

组装，还可以与其他分子通过共组装的形式实现药

物递送。如 Cheng 等[22]将桦木酸与壳聚糖通过分子

内和分子间氢键共组装形成两亲性前药分子。该制

剂能与光敏剂 Ce6 通过 π-π 堆积结合，形成具有空

心壳网络结构的无载体光化疗纳米粒。这种纳米粒

具有生物相容性好、可生物降解、低毒高效的特点，

可协同抗细胞程序性死亡-配体 1 单抗，从而发挥抗

肿瘤化疗/光动力疗法/免疫治疗效应。桦木酮酸是

桦木酸的衍生物，具有相似的药理作用。同样，桦
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木酮酸也能通过分子间 π-π 堆积相互作用和疏水相

互作用与 Ce6 共组装，形成球状纳米药物，进而增

加 Ce6 在水中的溶解度，在体内外表现出化学/光动

力的协同抗肿瘤效应[23]。 

1.5  人参皂苷 

人参皂苷是人参的主要活性成分，按其皂苷元

结构分为齐墩果酸型五环三萜皂苷和达玛烷型四环

三萜皂苷。其中达玛烷型人参皂苷包括二醇型人参

皂苷（protopanaxadiol，PPD）和三醇型人参皂苷

（protopanaxatriol，PPT）。PPD 型皂苷的糖链位于苷

元碳骨架的 C-3 和/或 C-20 位，包括人参皂苷 Rb1、

Rd、Rg3、Rh2 等；PPT 皂苷的糖链位于苷元碳骨架

的 C-3、C-6 和/或 C-20 位，包括人参皂苷 Re、Rg1、

Rg2、Rh1 等。人参皂苷具有调节免疫、抗疲劳、调

节代谢和抗氧化等多种活性[24]。近年来，大量研究

报道了基于人参皂苷的多种药物递送系统[25]。 

人参皂苷骨架中的四环三萜呈现疏水性，而糖

基又呈现亲水性。这种两亲性使人参皂苷在水溶液

中表现出自组装倾向，形成胶束结构。胶束的形成

不仅能包载药物，提高药物在水中的溶解度，也改

变其在溶液中的理化性质。如自组装的人参皂苷

Rb1胶束可以负载双氯芬酸，得到胶束型滴眼液。与

市售双氯芬酸滴眼液相比，胶束型滴眼液可显著改

善药物的角膜渗透性及抗炎功效[26]。除了自组装

外，人参皂苷还可与其他药物分子共组装形成胶束，

起到协同治疗的作用。Li 等[27]将雷公藤红素和人参

皂苷 Rh2 共价结合到聚乙二醇片段的 2 端，从而构

建了双亲性聚合物。这种具有“疏水-亲水-疏水”结

构的聚合物材料可将雷公藤红素封装在胶束的疏水

内核中，改善雷公藤红素的生物利用度，从而提高

抗肿瘤效应。此外，将人参皂苷 Rg3 引入到泊洛沙

姆/磷脂酰胆碱/胆固醇聚合物胶束中，可以增强胶

束对人结肠癌 Caco-2 细胞的药物渗透，增加口服给

药的肠道吸收水平。有趣的是，不同的人参皂苷与

同一种药物分子形成的载体形式也不尽相同。Guo

等[28]考察了多种人参皂苷与柴胡皂苷形成自组装

体的能力。发现人参皂苷 Ro 和柴胡皂苷主要形成

纳米囊泡，人参皂苷 Rg1 和柴胡皂苷可形成球形纳

米胶束，而人参皂苷 Rb1 和柴胡皂苷可形成蠕虫形

纳米胶束[29]。表明影响自组装体行为的主要因素是

人参皂苷含有的糖基链大小和种类。 

脂质体是一种在药物递送领域应用非常广泛的

载体。其主要由磷脂双分子层、胆固醇组成，其中

胆固醇主要发挥稳定磷脂双层膜的作用。人参皂苷

的四环三萜骨架与胆固醇的结构类似[30]，那么其是

否可以作为胆固醇的替代物用于制备脂质体？通过

考察了多种人参皂苷与磷脂形成双分子层的能力。

发现人参皂苷 Rg3、Rg5 和 Rh2可代替胆固醇制备多

功能脂质体，不仅能增强脂质体的稳定性，而且具

有控制药物缓释、增强药物治疗效果、延长脂质体

血液循环时间的特点[31-33]。此外，不同结构的人参

皂苷也能赋予载体不一样的特性。研究显示，人参

皂苷 Rg5 能与肿瘤细胞膜上的葡萄糖转运蛋白高效

结合，因此人参皂苷 Rg5 脂质体具有肿瘤主动靶向

效应[34]。而且，人参皂苷 Rg5脂质体在体内递送时

还具备隐形效应。其能通过皂苷二糖基团的第 3 骨

架减少脂质体表面调理素的吸附，增加载脂蛋白 E

的吸附，从而延缓巨噬细胞对脂质体的清除。将人

参皂苷 Rg5 脂质体用于包载紫杉醇（G-紫杉醇）可

以实现比市售紫杉醇制剂（Abraxane®、力扑素）更

显著的抗肿瘤效应，并阻止耐药性的产生。进一步

的研究证实，G-紫杉醇通过抑制 P-糖蛋白外排功能

和调节肿瘤细胞的自噬，逆转了已存在的耐药性并

阻止了获得性耐药的发展。 

1.6  其他萜类 

有研究发现来自于茯苓的三环、四环类三萜化

合物及来自于枫香的五环类三萜化合物都可以自组

装成可注射凝胶[35-36]。这些凝胶剂具有优良的缓释

性、生物可降解性、生物相容性，在肿瘤等治疗领

域可发挥协同作用。 

2  基于生物碱的药物载体 

生物碱在许多中药中广泛存在，大多数有复杂

的环状结构，且含有 N 元素，呈现碱的性质。生物

碱是植物在应对环境胁迫时产生的次生代谢产物，

往往具有一定的毒性。在药理方面，其表现为抗病

毒、抗菌的活性。生物碱可以与多种中药活性成分

共组装，以其自身作为药物和载体作为药物和载体，

从而发挥更强的药效。 

2.1  小檗碱 

小檗碱是从黄连中分离得到的一种异喹啉类生

物碱，是黄连的主要抗菌成分。研究发现小檗碱的

季铵离子和苯环结构可以与黄酮苷类化合物自组装

形成具有合适粒径的纳米载体。小檗碱能与黄芩中

主要活性成分黄芩苷和汉黄芩苷分别形成自组装体

（表 1），并且具有截然不同的纳米级形态。扫描电

镜分析发现黄芩苷和小檗碱自组装形成纳米粒，而 
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表 1  小檗碱共组装体类别 

Table 1  Categories of berberine coassemblies 

活性成分 组装作用力 载体类型 文献 

黄芩苷 静电作用和疏水相互作用 纳米粒 37 

汉黄芩苷 疏水相互作用 纳米纤维 37 

肉桂酸 氢键作用和 π-π 堆积相互作用 纳米粒 38 

马兜铃酸 静电作用、π-π 堆积和疏水相互作用 线性异质超分子 39 

大黄酸 氢键作用、π-π 堆积和静电相互作用 纳米粒 40 

姜黄素 静电作用、π-π 堆积和疏水相互作用 亚微米颗粒 41 

鞣酸 π-π 堆积和氢键相互作用 纳米粒 42 

表没食子儿茶素没食子酸酯 π-π 堆积 纳米粒 43 

 

汉黄芩苷和小檗碱则自组装形成纳米纤维[37]。有趣

的是，这 2 种纳米载体在抗菌性能上也截然不同：

黄芩苷和小檗碱自组装形成纳米粒具有比游离的小

檗碱更强的抗菌作用，而汉黄芩苷-小檗碱纳米纤维

的抗菌作用则比游离的小檗碱要弱。可能是由于 2

种自组装体表面性质不同引起的。黄芩苷和小檗碱

自组装形成纳米粒具有的亲水性表面使其更容易附

着在细菌上，并持续释放出小檗碱，导致局部药物

浓度较高，有利于杀死细菌；汉黄芩苷-小檗碱纳米

纤维具有的疏水性表面使其很难附着在细菌上，因

此抗菌效果较差。 

除了黄酮类化合物，小檗碱还能与有机酸成分

自组装。如小檗碱和肉桂酸自组装形成的纳米粒，

在这个过程中无需任何特殊处理。该纳米粒在抑制

多重耐药金黄色葡萄球菌方面远优于一线药物诺氟

沙星、阿莫西林、四环素等[38]。 

除了协同发挥药效，小檗碱可以通过与毒性较

大的药物自组装来对抗其毒性。马兜铃酸是细辛和

马兜铃等传统中药的成分之一，其具有显著的肾毒

性和肝毒性。近年来研究发现，含马兜铃酸的中草

药与小檗碱原产药黄连合用可显著降低马兜铃酸的

溶出。Wang 等[39]发现小檗碱和马兜铃酸能通过静

电吸引、π-π 堆积和疏水相互作用共组装形成线性

异质超分子，从而降低马兜铃酸在汤剂中的浓度。

为理解传统中医使用不同药性的中药来减轻毒性提

供了一种新思路。由于其强大的共组装能力和抗菌

潜力，小檗碱已成为中药活性成分作为递送载体研

究最多的成分之一，目前已经有报道的共组装体见

表 1。 

2.2  喜树碱及其衍生物 

喜树碱是一种天然植物生物碱，可以靶向细胞

内 DNA 拓扑异构酶，表现出有效的抗肿瘤活性[44]。

喜树碱本身的水溶性较低，因此生物利用度较低。

近年来研究发现喜树碱可以自组装成螺旋状纳米

带。和游离的喜树碱相比，喜树碱自组装体具有更

强的肿瘤抑制效应。此外，喜树碱衍生物（羟喜树

碱、伊立替康等）也可以自聚集成扁平和圆柱形纳

米带。目前，喜树碱和其衍生物形成的自组装纳米

带已被报道用于递送阿霉素[45]、类姜黄素[46]等多种

其他化疗药物，以实现肿瘤的协同治疗。 

2.3  血根碱 

博落回的提取物血根碱具有抗炎、抗氧化、抗

微生物、改善肠道健康、抗癌症等生物学活性。Wang

等[47]发现血根碱能与黄芩苷通过静电吸引、π-π 堆

积、氢键等非共价键自组装形成无载体二元小分子

水凝胶。这种小分子凝胶具有可塑性和可注射性，

并且具有显著的抗菌效应和生物相容性，可作为促

进伤口愈合的敷料。 

3  基于黄酮类化合物及其苷的载体 

黄酮类化合物是 2 个苯环通过 3 个碳原子相互

连接而成的一系列化合物的总称。常见的药理活性

包括抗肿瘤、抗菌、抗突变活性、心血管保护作用

及抗氧化能力[48-49]。其中的多种儿茶酚类黄酮，如

木犀草素、槲皮素、山柰酚、黄芩素和儿茶素，可

以与包括铁离子（Fe3+）在内的金属离子结合进行配

位自组装。与金属离子的配位自组装不仅会影响黄

酮类化合物本身的稳定性，也可以表现出更强甚至

全新的药理活性。 

3.1  木犀草素 

木犀草素是一种天然黄酮类化合物，存在于多

种中药中，如金银花、紫苏等，具有消炎、抗过敏、

降尿酸、抗肿瘤、抗菌、抗病毒等药理活性[50]。木
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犀草素中含有 1 个羰基和 4 个酚羟基，易与金属离

子配位，并自组装形成纳米粒[51]。与木犀草素相比，

纳米粒表现出高溶解度，并且表现出显著增强的抗

氧化作用。重要的是，Fe3+配位纳米粒表现出超分子

光热效应，使其发挥光热剂的作用。体外抗肿瘤实

验表明，纳米粒可以更有效地杀死癌细胞。可见，

配位自组装在中药现代化方面具有广泛的用途和前

景，并且可能对推进癌症治疗具有重要意义。 

3.2  槲皮素 

槲皮素是一种广泛存在于柴胡、桑叶等中药的

类黄酮化合物。其结构中包含许多具有氧化还原活

性的酚羟基，表现出抗氧化、抗缺血、神经保护等

药理作用[52]。类似于木犀草素，研究表明其也可与

多种金属离子形成络合物[53]。且该配合物的活性显

著高于槲皮素本身。如槲皮素-钴复合物和槲皮素-

铬（III）复合物比槲皮素具有更高的 1,1-二苯基-2-

三硝基苯肼自由基清除活性，并且槲皮素与多种金

属离子形成的络合物都比槲皮素具有更强的抗肿瘤

效应[54-56]。此外，槲皮素-铜络合物具有显著的 DNA

切割效应，提示其有望在抗肿瘤、抗菌等方面发挥

潜在作用[53]。此外，作为一种疏水性分子，槲皮素

与亲水性分子如壳聚糖、透明质酸等缀合后可以自

组装形成胶束，用于递送治疗性药物（如紫杉醇）

和生物成像试剂（如银纳米粒）等[57-59]。 

3.3  黄芩苷 

黄芩苷是黄芩的活性成分，具有抗炎、抗菌的

作用[60]。其结构中的 2 个酚羟基、3 个羟基、1 个羰

基和 1 个羧基，可以通过配位键和氢键与金属离子

如 Al3+自组装形成纳米粒。基于此，Jia 等[61]开发了

一种口服胰岛素递送载体，可以保护胰岛素在胃部

强酸性条件下不被降解，而在肠道碱性条件下释放

胰岛素并延长其保留时间。同时，黄芩苷可通过细

胞旁路途径改善胰岛素的吸收水平，产生显著的降

血糖效应。此外，黄芩苷本身作为一种两亲性化合

物，能够与小檗碱形成共组装，并提高小檗碱的溶

解度。 

3.4  葛根素 

葛根素是一种来自葛根的天然生物活性异黄酮

类化合物，具有扩张脑血管和冠状动脉的功能，可

以改善心脑血管的血液供应。其无需任何结构修饰

即可自组装形成 pH 敏感的水凝胶。Pang 等[62]对葛

根素成胶的机制进行研究。发现在过饱和浓度下，

凝胶化过程是由成核引发的，然后纤维从成核中心

迅速生长。随着过饱和度的增加，纤维生长类型从

“线性”转变为“非线性”，导致结构更致密，分形

维数更高，力学性能更强。由于可生物降解性且无

毒性，这种自组装葛根素水凝胶可以作为聚合物凝

胶的替代品。 

4  基于多糖的载体 

中药多糖具有生物可降解性、高安全性和生物

相容性等特点，表现出免疫调节、抗炎、抗氧化、

抗肿瘤等生物活性。从结构上看，中药多糖由不同

长度的糖链及其支链组成，糖链中含有大量的羟基、

羧基、醛基等亲水基团，因此可以通过将疏水基团

缀合到多糖分子上，合成两亲性聚合物，从而使其

自发聚集成胶束。此外，多糖也可以通过化学或物

理交联形成水凝胶[63]。不同于均一性分子形成的水

凝胶，多糖形成的水凝胶具有不同尺度的有序结构，

因此具有优异的性能，在材料科学中具有广阔的应

用前景。 

4.1  灵芝多糖 

灵芝多糖是灵芝的主要活性成分之一，具有抗

肿瘤、免疫调节、抗氧化、降血糖等药理作用。灵

芝多糖由葡萄糖、甘露糖、半乳糖、木糖、岩藻糖

和阿拉伯糖等组成，但只有 β-葡聚糖（纯葡萄糖聚

合物）被认为是灵芝多糖中的活性成分之一[64]。将

亲水的灵芝多糖与疏水的药物分子缀合，可以自组

装形成纳米粒。如 Zheng 等[65]将疏水的芦丁和二氢

青蒿素（dihydroartemisinin，DHA）分别通过硼酸酯

和二硫键连接到灵芝多糖上，并用于包载 10-羟基

喜树碱（10-hydroxycamptothecin，HCPT），形成芦

丁 -羧基苯基硼酸 -灵芝多糖 -二硫代二丙酸 -

DHA/HCPT 聚合物纳米颗粒。在微酸性肿瘤微环境

中，硼酸酯键首先断裂，芦丁被释放。然后，在肿

瘤细胞高浓度的谷胱甘肽作用下，二硫键断裂，

DHA 和 HCPT 被释放到细胞内。体内外实验表明，

基于灵芝多糖的 pH 和谷胱甘肽双响应纳米颗粒可

以有效杀死肿瘤细胞，抑制肿瘤生长，并且不良反

应较小。 

4.2  当归多糖 

当归多糖是当归的主要有效成分，具有较强的

免疫调节、抗氧化、抗肿瘤和保护肝脏活性[66]。近

年来，当归多糖作为药物载体的研究受到广泛关注。

由于其具有高密度的半乳糖和支链结构，当归多糖

对肝脏中分布广泛的脱唾液酸糖蛋白受体具有高亲

和力，因此基于当归多糖开发的药物方面具有潜在
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的应用前景。通过将亲水的当归多糖与疏水性分子

如脱氧胆酸等进行嵌合，得到两亲性分子。这种分子

进一步自组装能形成纳米粒，用于包载亲水性药物

（如盐酸阿霉素）[67]或疏水性药物（如姜黄素）[68-69]。

研究表明，当归多糖不仅具有药物载体的作用，而

且还起到改善肿瘤微环境、增强免疫功能的作用，

与化疗药物产生协同抗肿瘤效应。 

4.3  菊粉 

菊粉是一种常见的中药，是菊科植物野菊的干

燥头状花粉，主要由果糖和葡萄糖组成。菊粉是一

种益生元，通过在体内产生短链脂肪酸（乙酸、丙

酸、丁酸）来改善肠道微环境，降低 pH 值，促进双

歧杆菌和乳酸菌的生长[70]。因此，菊粉具有恢复酸

性微环境和促进益生菌增殖的能力。Wang 等[71]报

道菊粉能够和明胶共组装成核心纳米颗粒，后续通

过化学交联作用可将其稳定化为核壳纳米凝胶

（core-shell nanogels，CSNGs）。该研究通过静电作

用将抗菌肽 Cath30 包载到 CSNGs 中，用于需氧性

阴道炎治疗。在致病菌分泌的明胶酶作用下，纳米

凝胶能够缓慢将 Cath30 和菊粉释放，从而发挥双重

治疗效应。 

研究显示，菊粉在上消化道不能被代谢，在结

肠区域微生物作用下才能被代谢。因此，其可以作

为一种结肠靶向给药的递送载体。Sun 等[72]在菊粉

上通过二硫键修饰了一种疏水基团 4-氨基苯硫酚，

得到两亲性菊粉衍生物。这种衍生物可以进行自组

装形成纳米粒，并用来包载疏水性药物如布地奈

德。在炎症性肠病的氧化应激环境下，二硫键发生

还原性裂解，释放出药物和菊粉分子，产生协同抗

炎作用。 

4.4  白及多糖 

白及多糖是从白及中分离得到的主要活性成

分，其具有收敛止血、促进伤口愈合的作用[73]。白

及多糖富含甘露糖，而甘露糖可以与巨噬细胞表面

高表达的甘露糖受体结合，从而被介导内吞进入巨

噬细胞。那么是否可以将白及多糖作为载体，将药

物靶向递送至巨噬细胞呢？Dong 等[74]在白及多糖

上修饰了含氮基团乙二胺，使其具有大量阳离子。

这种阳离子化的白及多糖与呈现负电的核酸自组装

形成纳米粒，并将核酸靶向递送至巨噬细胞。用疏

水基团（烷基、芳烷基和脂肪酸）修饰亲水性多糖，

可产生两亲性多糖衍生物，从而提高捕获疏水性抗

癌药物如多西紫杉醇（docetaxel，DTX）、阿霉素的

能力[68,75-76]。疏水基团的取代度值会影响自聚集纳

米粒子的性能。如随着硬脂酸部分取代度的增加，

白及多糖-硬脂酸纳米颗粒中 DTX 的累积释放百分

比、临界聚集浓度和平均粒径均下降，而包封率和

负载量增加[77]。同时，胶束壳和负载的药物之间存

在一些化学键，这些化学键可以响应某些刺激而断

裂[78]。此外，由于中药多糖巨大的比表面积和丰富

的活性基团，白及多糖本身也可以与靶向配体如叶

酸、生长因子、抗体和肽等相连，以实现对特异性

组织的靶向，提高给药效率[76]。 

中药多糖作为药物递送载体的研究见表 2。 

表 2  中药多糖作为药物递送载体的研究 

Table 2  Studies on traditional Chinese medicine polysaccharide as drug delivery carrier 

多糖 载体形式 递送药物 应用 文献 

灵芝多糖 纳米粒 芦丁、二氢青蒿素、10-羟基喜树碱 递送抗肿瘤药物，协同抗肿瘤 65 

当归多糖 纳米粒 盐酸阿霉素、姜黄素等 递送抗肿瘤药物，协同抗肿瘤 67-69 

菊粉 纳米凝胶 抗菌肽 Cath30 递送抗菌药物，协同治疗需氧性阴道炎 71 

菊粉 纳米粒 布地奈德 递送抗炎药物，协同抗肠炎 72 

白及多糖 纳米粒 核酸、紫杉醇、水飞蓟素等 递送药物 68,74-77 

白及多糖 凝胶 益生菌 促进伤口愈合 79 

醋炙柴胡多糖 胶束 黄芩苷、大黄素等多种不溶性中药成分 增溶 80 

 

5  基于其他中药成分的载体 

5.1  醌类 

醌类化合物是一类含有醌结构的有机化合物，

具有良好的生物相容性、氧化还原特性和可修饰性。

醌类化合物因其独特的化学性质和多重功能，可作

为药物递送载体，通过调控其结构和性质，实现对

药物的高效递送、控制释放及提高药物的生物利用

度。大黄酸是一种来源于大黄的醌类化合物，是大

黄中的主要活性成分之一，具有刺激肠道蠕动、抗

炎、抗氧化、抗菌活性。研究报道大黄酸在 pH 8.0～
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9.4时可以自组装成基于纳米纤维网络的水凝胶[81]。

这种水凝胶可以使大黄酸缓慢释放，从而实现更强

和更持久的抗炎效应。该研究通过紫外光谱、圆二

色谱、X 射线衍射分析和理论计算，提出了一种可

能的大黄酸水凝胶自组装过程：在弱碱性条件下，

部分大黄酸分子去质子化形成大黄酸钠盐。大黄酸

单体和大黄酸钠盐通过 π-π 堆积形成二聚体。由于

羧酸离子间的静电排斥，2 个分子倾向于以相反的

方向排列。随后，二聚体进一步组装成三聚体、四

聚体和更高阶的聚集体，最终交联形成 3D 网络。 

5.2  酚醚类 

和厚朴酚是主要来源于厚朴的一种酚醚化合

物，具有抗炎[82]、抗癌[83]、抗氧化[84]等药理功效。

尽管和厚朴酚表现出多种显著的药理功效，其溶解

度低、生物利用度低、代谢快等缺点，限制了其在

临床上的广泛使用。Ji 等[85]通过分子间氢键和疏水

相互作用将和厚朴酚自组装成纳米粒子。这种纳米

粒子本身可以作为载体，同时又是药物，增加了和

厚朴酚的溶解度和稳定性。此外，该纳米粒子在肿

瘤区域具有高渗透长滞留效应而表现出优异的肿瘤

靶向能力。 

5.3  二酮类 

二酮类化合物姜黄素是姜黄中的主要活性成

分，具有抗氧化、抗炎、抗肿瘤、免疫调节等多种

药理活性[86]。姜黄素可以与金属元素钆（Gd）进行

配位作用，形成姜黄素-Gd 纳米粒。姜黄素与 Gd3+

配位组装的纳米粒子显著提高了姜黄素的生物利用

度和载药量。Wen 等[87]将姜黄素-Gd 纳米粒包封光

敏剂吲哚菁绿，显著提高了肿瘤化疗联合光动力治

疗的治疗效应。 

5.4  蛋白质类 

最近有报道称，传统中药汤剂中形成的胶体与

其疗效密切相关[88]。这种胶体聚集体可穿透单层

Caco-2 细胞，这种现象已在 60 种中成药制剂和 24

种草药的煎剂中观察到[89]。考虑到水几乎是中药煎

煮的唯一溶剂，且许多生物活性化合物都是疏水性

的，推测煎煮过程（通常认为是长时间的煮沸）会

诱导两亲性生物大分子（如蛋白质和多糖）和疏水

性生物活性成分自发形成复合物，两亲性物质可以

作为疏水性物质的载体来提高它们的包封率。受此

启发，Weng 等[90]探索了太子参蛋白作为药物递送

载体的潜在应用。太子参蛋白来源于太子参，具有

显著抗氧化的功效。研究通过热处理模拟中药煎煮

的过程，将太子参蛋白与疏水性药物姜黄素自组装

形成了纳米复合物[91]。这种纳米复合物不仅提高了

姜黄素的生物利用度，还可以协同发挥药效，具有

更强的抗氧化效应。 

5.5  挥发油类 

挥发油是从植物的叶、花、皮、芽、种子、茎、

根、皮和豆荚等不同部位分离出来的次生代谢物[92]。

是极性和非极性化合物的复杂混合物。从药用植物

中提取的挥发油具有抗糖尿病作用、抗真菌作用、

抗痉挛作用及抗炎和抗氧化活性[93]。 

丁香酚是一种酚类芳香族化合物，主要从丁香

的挥发油中获得。这种简单的苯酚具有多种药理特

性，如抗氧化、抗炎和抗癌活性等[94]。研究证明，

丁香酚通过改变膜脂肪酸、破坏细胞质膜完整性或

抑制酶活性等多种作用机制，显著抑制细菌和真菌

的生长和繁殖[95-97]。但丁香酚的水溶性和稳定性差，

限制了其作为抗菌剂的广泛应用。Fan 等[98]在不添

加任何助表面活性剂的情况下，由槐脂和丁香酚作

为原料自组装制成稳定的纳米乳剂，平均粒径小于

200 nm。与丁香酚相比，这种纳米乳剂对革兰阳性

和革兰阴性食源性细菌的抗菌活性都有显著提高，

为开发抑制致病性污染或细菌感染的抑菌剂提供了

一种绿色有效的方法。 

欧芹挥发油是一种从广泛分布于地中海地区的

植物欧芹中提取的挥发油，在传统医学中用于治疗

胃酸和消化问题，及预防呼吸道感染等[99]。Miranda

等[100]将欧芹挥发油作为纳米颗粒制剂的一种纳米

结构剂，制备了具有高捕获效率和良好稳定性的纳

米脂质体，然后将这种胶体系统结合到水凝胶中。

欧芹挥发油具有纳米颗粒的活性成分和纳米结构的

双重关键功能，同时该凝胶具有持续释放行为和储

库效果，适用于长期局部递送。 

已有研究表明，多种中药挥发油可作为脂质体

原料。除了欧芹挥发油，Carbone 等[101]将迷迭香、

薰衣草和牛至属挥发油作为纳米脂质载体，这种脂

质载体具有增强生物相容性并降低纯油的细胞毒性

的作用，可用于联合给药氯霉素，具有协同效应。

实验结果表明，将这些挥发油作为固有油性成分制

备纳米脂质体，不仅具有潜在的抗菌活性，还延长

了抗生素的体外释放时间，是一种有望提高局部念

珠菌病药物有效性的策略。 

6  结语与展望 

本文总结了近年来中药活性成分作为载体材料
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在药物递送系统中的应用，分析了这些化合物形成

药物递送载体的机制，并展望了中药活性成分作为

载体材料在药物递送系统领域的发展潜力。这些发

现有助于更深入地认识中药活性成分的结构特征及

其形成递送载体的机制，同时也为构建更有效的药

物递送系统提供了新的启示，为中药活性成分实现

“药辅合一”开辟了新的研究方向和可能性。 

不同类型的中药活性化合物形成药物递送载

体的机制与其结构特征密切相关。四环三萜和五

环三萜等萜类化合物具有刚性甾体骨架，这种结

构间的疏水相互作用可使其在溶液中具有自组装

特性。萜类化合物往往含有羧基，可以与其自身或

其他化合物的羟基形成氢键，从而形成自组装或

共组装体[102]。生物碱是一类含氮杂环化合物，这类

荷正电的化合物可以通过静电作用与含有羧基等荷

负电的化合物组装构建药物递送体系。此外，生物

碱中的芳香环结构也容易与自身或其他含有芳香环

的化合物通过 π-π 堆积进行组装[103]。黄酮类化合

物具有苯环结构，π-π 堆积是其最常见的组装机

制。特别的是，诸如木犀草素[51]、槲皮素[104]等黄

酮是一类具有多羟基结构的化合物，这些空间上

接近的 2 个羟基，或 4-位羰基与其在空间上接近

的羟基，可以与金属离子通过配位作用形成螯合

组装体系。醌类化合物通常具有平面结构，其中包

含的芳香环形成了平行的 π 电子体系，这种平面

结构有助于醌类化合物之间 π-π 电子体系的相互

作用而构成组装体系[81]。中药多糖里含有大量的羟

基、羧基、醛基等亲水基团，往往可以与疏水性基

团共价结合形成两亲性聚合物，从而组装形成胶束、

纳米粒等药物递送系统。 

相比于传统药物递送系统，将中药活性成分开

发为药物递送纳米载体具有显著的优势。（1）一些

中药活性成分具备通过自组装形成“自递药系统”

的能力，可以充分利用其自身性质形成递送系统，

实现“药辅合一”。如和厚朴酚通过分子间氢键和

疏水相互作用自组装成纳米粒子，这种纳米粒子本

身可以作为载体，同时又是药物，可明显提高载药

量[85]。（2）传统制剂在靶向方面需要复杂设计，而

一些中药活性成分具有天然的靶向性。如在当归多

糖上嵌合脱氧胆酸，赋予了当归多糖两亲性，进而

自组装形成纳米粒[67]。由于当归多糖具有高密度的

半乳糖和支链结构，对肝脏中分布广泛的脱唾液酸

糖蛋白受体具有高亲和力，使当归多糖纳米粒具有

肝脏靶向性。（3）将中药活性成分通过配位作用与

金属离子络合，可增强化合物本身的稳定性。如将

槲皮素与钴或铬配位形成的复合物，槲皮素的稳定

性增强[56]。（4）相比于化学合成的药物递送载体，

中药活性成分作为递送纳米载体还具有生物相容性

高、毒性小的特点。由于这种系统可以通过自组装

或共组装的形式构建得到，其制备工艺较为简单，

易于工业化生产，并且具有绿色环保的特性。 

然而，目前关于中药活性成分作为递送纳米载

体的研究还有一定的局限性。后续研究者利用中药

活性物质开发新型药物递送系统时，可重点考虑以

下几个方面：（1）不同类型的中药活性成分形成药

物递送系统的机制不同，在设计时可以根据成分的

类别和结构特性设计适宜的体系，以提高系统的稳

定性、载药和释药性能；（2）目前以中药活性成分

作为药物递送系统主要集中在抗肿瘤药物递送和

创面药物递送领域，而中药活性成分的药理作用广

泛，其作为递送系统在抗炎、抗氧化、抗菌、抗病

毒等领域中可进一步拓展；（3）虽然人参皂苷脂质

体已进入临床试验阶段，未来有上市的可能性，但

生物碱、黄酮类、醌类、多糖类等活性成分作为药

物递送系统目前尚未有进行临床试验的报道；（4）

虽然中药的生物相容性较好，但是提取出来的活性

成分作为纳米递药载体是否会在体内滞留、蓄积，

并产生毒副作用并不完全清楚。因此，中药活性成

分作为药物递送系统的安全性与成药性还需进一

步考察。 

中药活性物质各个成分间复杂的相互作用是其

发挥整体药效的基础。以中药活性成分作为新一代

载体在药物递送领域逐渐崭露头角，为实现中药“药

辅合一”开辟新的研究方向，为中药创新制剂的开

发提供新的发展机遇。 
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