
一号提取液 o减少内水相中的药物渗出至外水相等方法 o达

到减少药物向外水相扩散 o提高载药量的目的 ∀

骨炎一号微球的研制是中药复方新剂型的一个开创 o不

仅可以推广应用于多种中药的缓释给药体系 o而且为中药微

球在骨关节炎治疗方面的应用 o提供理论基础和实践指导 ∀
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有机硅氧化物类口腔黏膜药膏的制备及基质评价

陈少萍 o黎丹 o黄开明 o陈罕 o钟志明 k中山大学附属口腔医院 o广东  广州 xtssysl

摘要 }目的  研制有机硅氧化物类口腔黏膜药膏及对其基质进行评价 ∀方法  采用处方主药为醋酸地塞米松和盐酸达克罗

宁 o基质材料为低取代羟丙基纤维素等有机硅氧化物组成 ∀将本品的基质与 �µ¤¥¤¶̈进行离体模拟以及在人体口腔黏膜黏附

时间比较实验观察 ∀结果  本基质离体试验的黏附时间为 �µ¤¥¤¶̈的 zyh o在人体口腔黏膜的黏附时间为 �µ¤¥¤¶̈的 {sh ∀

结论  该制剂基质由医用原料组成 o工艺简单可行 ∀配方对皮肤黏膜无毒 !无刺激性 o对阿弗他口腔溃疡及其他口腔炎症等

疾病起到迅速止痛 !抗菌 !抗炎 !和促进溃疡愈合的临床疗效 ∀

关键词 }有机硅氧化物 ~口腔黏膜药膏 ~研制 ~基质评价
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  口腔黏膜药膏由于受口腔内唾液的影响 o要黏附在其黏

膜表面 o要求无毒 o有一定的黏度和时间 o有良好的的亲水性

和疏水性性能 ∀亲水性即药膏能与口腔黏膜表面水分接触

后迅速溶解 o为均相体吸附在表面黏膜 o疏水性即基质溶解
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均相后在流动的唾液中有一定的抗溶解性能 ∀口腔黏膜药

膏中除主药外 o基质是关键 ∀我院研制的有机硅氧化合物类

口腔黏膜药膏 o基质中的低取代羟丙基纤维素 !二甲基硅

油 ≈t 均为透皮促进剂及透皮吸收剂的原辅料 o具有与其相关

的特性 }≠ 具有单向和可逆地降低皮肤屏障的作用 o促进药

物从系统中释放 ~� 安全性高 !无全身毒性 o无刺激性 !致敏

性 !光毒性和致粉刺作用 ~≈化学性质稳定 o能与药物和其它

辅料配伍 ~…无药理活性 o且无色 !无臭 !无味 ~  价廉易得 ∀

配方中的海澡酸钠粉为天然的高分子水溶性基质 o其特点是

释放药物较快 o无油腻性 o易涂展 o对皮肤及黏膜无刺激性 o

能与水溶液混合并吸收组织渗出液 o多用于湿润糜烂创面 o

有利于分泌物的排除 ∀配方中基质的组成均符合口腔黏膜

药膏的要求 o当涂上黏膜表面能形成一层疏水保护膜 o使药

膏此膜在基质材料脱落后 ∀尚可维持一断时间 o这种现象在

以下离体实验中观察到 ∀

本制剂采用有机硅氧化物基质与国际上多采用的 �µ¤2

¥¤¶̈基质 ≈u 进行离体模拟 !人体口腔黏膜黏附时间比较实验

观察 o报道如下 ∀

1  材料与方法

1q1  处方组成

本制剂主药为醋酸地塞米松和盐酸达克罗宁 o基质材料

为有机硅氧化物 !医用气相二氧化硅 !低取代羟丙基纤维素 !

海澡酸钠粉等 w种原料组合而成 ∀其中有机硅氧化物及医

用气相二氧化硅二者重量比例占 yuh左右 ∀

1q2  处方配制方法

醋酸地塞米松和盐酸达克罗宁按处方量分别称量后混

合研磨待用 ∀另将二氧化硅 !低取代羟丙基纤维素 !海澡酸

钠三种粉剂 o分别称量研磨 o过 {s目筛 o干燥器内待用 ∀最

后 o将已称重的上述粉末调和研磨 o按配方比例投入油剂有

机硅化合物 o搅拌均匀 o分装 ∀

1q3  离体模拟试验

取 u只手术胶手套 o先浸水弄湿 o在每只手套面上 u¦°

直径的圆圈范围内分别涂本基质或国际通用的 �µ¤¥¤¶̈o将

手套投入温度 vzε 的洗衣机桶内 o开动强水流飘程序运转 o

记录 u种基质在手套的基本消失时间 k手套上尚可见少量基

质残余时 l∀在测试过程应保持桶内水温 vzε ∀

1q4  人体口腔黏膜黏附时间的观察

将本基质与对照品 �µ¤¥¤¶̈分别涂于受试者口腔两側颊

黏膜 o记录两者的基本消失的时间 ∀为避免由于受试者口腔

两側条件差异对试验结果的影响 o在 y次测试中 ou种基质在

该受试者每侧颊黏膜各测试 v次 ∀

2  结果

测试表明 o本基质离体试验的黏附时间为 �µ¤¥¤¶̈的

zyh ∀本基质在人体口腔黏膜的黏附时间为 �µ¤¥¤¶̈的

{sh ∀见表 to表 u∀

3  讨论

3q1  在离体实验中 o发现多个基质配方在低温时黏附能力

强 o但当水温升高时其黏附能力迅速下降 ∀因而提示在配制

表 1  vzε 强水流条件两种基质在胶手套黏附时间的比较

Ταβ 1  �§̄ ±̈¬±ª·¬°¨²©·º²®¬±§¶²©°¤·µ¬¬̈ ¶²± ¤̄·̈¬ª̄²√¨∏±2

§̈ µ¶·µ²±ª¶·µ̈¤° ¤·vzε

药膏基质
黏 附 时 间 k°¬±l

第 t次 第 u次 第 v次 第 w次 第 x次 第 y次 ÷

有机硅化合物 w v v v v v vqtz

�µ¤¥¤¶̈ w w w w w x wqtz

表 2  两种基质在人体口腔黏膜黏附时间的比较

Ταβ 2  �§«̈ µ¬±ª·¬°¨ ²©·º² ®¬±§¶²©°¤·µ¬¬̈ ¶²± «∏°¤± ²µ¤̄

°∏¦²¶¤

药膏基质
黏 附 时 间 k°¬±l

第 t次 第 u次 第 v次 第 w次 第 x次 第 y次 ÷

有机硅化合物 wx t{s ys ys vs xs zsq{v

�µ¤¥¤¶̈ ys uts ys zx xs zx {{qvv

该药膏基质时应注意某些材料的温度升高及溶解性增大的

特性 o使其在口腔温度环境中能维持较长的凝聚时间而不致

过早崩解影响药物的释放和吸收 ∀

3q2  体外模拟测试应考虑的条件 }≠ 基质应涂在潮湿 !柔

软 !接近口腔黏膜的可活动物质件上 ~� 周围应为流动的水

环境 ~≈水温应为口腔的温度 ∀我们将接受测试的基质在潮

湿的胶手套上投入洗衣机内运作 o并与国际通用的基质材料

相比较 o用较短时间取得两种基质黏附时间的比值 o接近后

来在口腔测试的比值 o有一定的实用意 ∀

3q3  口外模拟测试 o由于条件恒定 o各次得到的数据比较一

致 ∀在人体口腔黏膜测试 o各次测得的数据有一定出入 o这

是因为在不同的实验时间内受试者口腔的活动情况及唾液

的流动情况并不一致 ∀而在晚间由于口腔处于相对静止状

态 o故药膏对口腔黏膜黏附的时间较长 ∀在晚间进行的一次

测试中 o两种基质在口腔黏膜黏附时间分别为 vovqx«o约为

平时黏附时间的 v倍 ∀显示在临睡前涂用口腔黏膜膏 o药膏

的滞留时间为最长 ∀

3q4  本药膏的基质由医用原料组成 o成本低 o制作方便 ∀经

动物试验 ≈v 和多年的临床使用 o使用者未发现对口腔黏膜及

全身的不良反应 o受到口腔疾病患者的普遍好评 o在对一些

反复发作的阿弗他溃疡口腔疾病患者进行问访当中 o普遍认

为涂上该药膏后 o疼痛很快消失 ou ∗ v§溃疡便愈合 ∀不足之

处 o该制剂为粉油间属非化学性结合 o混合程度不象乳剂 o油

性有机硅氧化合物有析出的现象 o虽不影响其药物疗效 o仍

在进一步改进 ∀
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