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摘要：新型高分子材料的不断出现，极大地促进了药物制剂技术的发展。笔者综述了高分子材料在新型药物传递系统中

的应用，并应用高分子化学原理阐述了常用高分子材料的性能及其应用。 
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ABSTRACT: Pharmaceutical technology has been greatly promoted with the development of novel polymer materials. In this paper, 
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随着人们对健康理念关注的不断深入，与人类

健康息息相关的医药产品也受到人们更多的关注。

人们对安全有效、质量可控的新型药物传递系统的

需求也越来越迫切。为满足现代药物制剂技术发展
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的需求，各种新型高分子材料也广泛应用于药物制

剂的研究和生产中，并在药物传递系统方面产生了

许多创新制剂，譬如缓释制剂、靶向制剂和透皮制

剂等[1-4]。 

药物制剂产品的发展离不开高分子材料的有

力支持，无论是药用辅料，还是药品内包材，大多

都属于高分子材料。高分子材料在药物传递系统中

的有效应用涉及到高分子化学的原理与规律。药物

制剂中应用的高分子材料多种多样，同类材料不同

规格产品的性能差异很大，满足同样性能要求的高

分子材料也有很多种。这给制剂研发人员带来多样

性的选择，但同时也带来不少的材料选择难度，究

竟选择哪一种材料更适合具体的药物制剂。譬如崩

解剂，微晶纤维素、淀粉、羧甲淀粉钠、交联羧甲

纤维素钠、交联聚维酮等都可以做崩解剂，究竟选

哪种材料作为制剂处方中的崩解剂，往往需要结合

试验研究进行筛选优化。又譬如，羟丙甲纤维素，

既可以作为粘合剂、助悬剂，又可以作为制剂的缓

释材料，这与其分子量或聚合度有关[5]。 

众所周知，物质的结构决定其性质，高分子材

料的性质也取决于其结构形态，若熟悉各种高分子

材料的结构和性能，掌握其高分子化学原理，我们

就能在药物制剂研究和生产中做到得心应手。笔者

将阐述高分子材料在新型药物传递系统中的应用，

并应用高分子化学原理阐述了常用高分子材料的

性能及其应用，探讨其结构和功能的关系。 

1  崩解剂 

崩解剂是指能使片剂或胶囊剂在胃肠液中迅

速裂碎成细小颗粒，从而使活性药物迅速溶解吸

收，发挥作用的物质。这类物质大都具有良好的吸

水性和膨胀性。常用的高分子材料崩解剂主要有羧

甲基淀粉类、交联聚乙烯吡咯烷酮类、交联羧甲基

纤维素钠、低取代羟丙基纤维素类。常用的羧甲淀

粉钠(CMS-Na)的化学结构见图 1。 

 
图 1  羧甲淀粉钠的化学结构图 

Fig 1  Chemical structure of CMS-Na  

羧甲淀粉钠的崩解原理来源于其结构中的羧

甲基功能基团：CMS-Na 遇水，钠离子水化后，带

相同电荷的羧基相互排斥，带动整个分子体积迅速

膨胀，从而推动其他物质的崩解。由于 CMS-Na 的

水溶性，容易受到各种因素影响，譬如在 pH 值较

低的情况下，羧基与 H+酸化，失去膨胀动力来源，

进而失去崩解作用。 

交联羧甲基纤维素钠(cCMC-Na)是利用羧甲基

纤维素中－COOH 与自身－OH 交联而成的具有网

状结构的不溶性崩解剂，其工作原理与 CMS-Na 类

似，崩解动力同样来源于分子链中的－COO-水化，

遇水时，可溶性分子链水化膨胀，带动整个不溶性

网状链膨胀，再进一步推动其他物质崩解[6]。 

低取代羟丙基纤维素(L-HPC)来源于天然高分

子材料纤维素的羟丙基醚化改性，不溶于水、乙醇

等环境，其崩解动力来自于分子结构中醚化的羟丙

基，低取代的羟丙基水化相互排斥，带动疏水性纤

维素链膨胀，再进一步推动其他物质崩解，其化学

结构见图 2。 

 
图 2  羟丙纤维素的化学结构图 

Fig 2  Chemical structure of L-HPC  

交联聚乙烯吡咯烷酮(PVPP)是一类很特殊的

高分子聚合物，其通过米花状聚合(自由基端基聚合)

的反应同时进行 N-乙烯基-2-吡咯烷酮的聚合和交

联的。其崩解动力来源与分子连中的吡咯烷酮，亲

水性吡咯烷酮基遇水相互排斥膨胀，带动疏水性乙

烯链膨胀，推动其他物质崩解[7]。 

2  助悬剂 

助悬剂是指能使分散媒黏度增加，降低混悬液

中微粒的沉降速度，且能被吸附在微粒周围，形成

保护性薄膜，防止微粒间互相吸引和絮凝，从而使

混悬微粒维持均匀分散的物质。常用的高分子型助

悬剂可分为单枝链型和立体网状型。 

黄原胶(Xanthan)是黄单孢菌属菌用糖发酵后
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提制的高分子多糖，主链以 D-葡萄糖 β-1,4-苷链相

连，每隔一个葡萄糖的 C3 上链接一个由甘露糖-葡

萄糖醛酸-甘露糖组成的侧链，侧链中相连的甘露糖

C6 上带一个乙酰基，末端有一个与 C4 和 C6 以丙

酮酸缩酮链接的甘露糖，其化学结构见图 3。其助

悬原理在于其结构中相同电荷的支链在水溶液中

相互排除，使其主链在溶液中充分延伸，形成类似

于含有很多枝条的树枝状支撑物，托付助悬物起到

助悬的效果，由于仅是单链托付，对一些大颗粒悬

浮物，效果不好，常与其他助悬剂合用[8]。 
 

 
图 3  黄原胶的化学结构图 

Fig 3  Chemical structure of Xanthan 

微晶纤维素(MCC)与羧甲基纤维素钠(CMC- 

Na)的组合是近年来广泛应用于药物制剂研究中的

助悬剂(譬如，美国 FMC 公司 Avicel® CL-611)：其

主要是由胶态 MCC 和 CMC-Na 喷雾干燥形成的分

子筛似的粉末颗粒，每个颗粒由 MCC 的微晶和与

其捆绑在一起的可溶解的 CMC 链组成 [9]。当

Avicel® CL-611 粉末遇水，Na+的解离使 CMC 的分

子链在亲水性羧甲基功能基团负电荷的相互排斥

下被拉伸开，带动捆绑的 MCC 微晶的延伸，形成

具有渔网结构的 MCC 分散体，进而托扶悬浮颗粒，

其溶胀示意图见图 4。 

 
图 4  Avicel® CL-611 溶胀示意图 

Fig 4  Swelling sketch of Avicel® CL-611 

由于 CMC-Na 在 pH 较低的情况下容易酸化，

失去网络化动力，因此在 pH 值较低的溶液中，常

加入黄原胶、西黄鳍胶等作为保护剂。 

卡波普(Carbopol®)主要是聚烷基蔗糖或聚烷

基季戊四醇与丙烯酸树脂交联聚合物的共聚物[10]。

卡波普类助悬剂是靠自身交联而形成的网状结构

是一种化学交联，当交联结构中羧基离子化后膨

胀，进而将整个交联丙烯酸树脂链拉伸，形成立体

网状结构对混悬物进行托扶，其溶胀示意图见图 5。 
 
 

 
图 5  卡波普的溶胀示意图 

Fig 5  Swelling sketch of Carbopol® 

高分子类助悬剂形成的溶液都保留有高分子

溶液的特性，溶液大都是非牛顿流体，都有剪切变

稀的特性。即在低剪切力时(比如静态)，溶液保持

较高的黏度，有利于颗粒的悬浮；高剪切力(比如振

摇)时，溶液具有较低的黏度有利于液体流动和灌

装。高分子溶液的典型流变曲线见图 6，其剪切曲

线都是不过原点的线，而流变曲线则更直观的剪切

变稀，见图 7。正因其特殊的流变性，高分子材料

在液体制剂领域应用越来越多。 
 
 

 
图 6  不同浓度黄原胶流变曲线 

Fig 6  Rheological curves of Carbopol® 
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图 7  不同浓度 Avicel®CL-611 剪切曲线 

Fig 7  Viscosity profiles of Avicel® CL-611 

3  缓释材料 

缓释制剂是伴随着高分子材料发展而逐渐兴

起的制剂形态。由于缓释制剂方便患者服用，具

有降低血药浓度的峰谷现象、延长药物作用时间、

提高药物利用率等优势，故同样药物的缓释剂型

具有更强的市场竞争力和更高的利润率，进而使

缓释制剂技术不断提高，从最初的缓释片、缓释

胶囊到液体缓释混悬液；缓释技术的不断进步，

又反过来促进了高分子材料的发展。 

羟丙基甲基纤维素(HPMC)是最常见的溶蚀型

缓释材料，也是目前药物制剂中应用较多的缓释材

料，但是要有一定分子量要求，一般大于 4000 个

聚合度。其缓释原理在于活性药物与 HPMC 及其他

辅料赋型，服用后，HPMC 遇水凝胶化，阻滞水份

进入，伴随着凝胶化的 HPMC 慢慢溶蚀，活性药物

被缓慢释出，当然如果活性药物的扩散速度超过

HPMC 的溶蚀速度，HPMC 也可以理解为骨架型缓

释材料[11]。 

卡波普也是典型的骨架型缓释材料[12-13]，其缓

释原理如下：以卡波普为基质的骨架片，在干燥状

态，药物被包裹在中心，当片剂的外层被水合后，

会形成一个凝胶层，但是这个凝胶层与传统的

HPMC 在结构上有根本的不同，这个凝胶层不是有

长链聚合物缠绕形成的，而是有许多小的聚合物颗

粒组成的微凝胶团，药物在这之间扩散，这交联的

网状结构能使药物在此滞留时间加长。因为这些凝

胶并不溶于水，不同于线性聚合物溶蚀释药，当此

水凝胶完全水合后，渗透压可以使其结构被突破，

移去一些微凝胶，从而释放药物[14]，其释药示意图

见图 8。 

 
图 8  溶蚀性材料和溶胀性缓释材料释药示意图 

Fig 8  Dissolved and eroded sketches of HPMC and 
Carbopol® 

乙基纤维素(EC)是典型的缓控释材料，工业化

应用中常见的是其水分散体形式，如卡乐康公司的

苏丽丝(Surelease®) 和 FMC 公司的 Aquacoat®。该

类材料的缓释机制是利用疏水性 EC 膜上孔道扩散

机制。当 EC 水分散体被喷到囊芯表面后，随着溶

剂的挥发，水分散体中的 EC 小颗粒聚集，形成 EC

膜，由于致密的 EC 膜疏水，药物只能通过 EC 膜

形成的孔道扩散，进而起到药物缓释的效果[15-16]。

其成膜示意图见图 9。 

 
图 9  EC 水分散体成膜图 

Fig 9  Filming sketch of Surelease® 

聚丙烯酸树脂(Eudragit®)是丙烯酸乙酯和甲

基丙烯酸甲酯的共聚物，其做缓释材料的原理与

EC 相似，都是形成典型的膜控材料阻滞药物的释

放[17-19]。聚丙烯酸树脂与 EC 尽管都是常用的膜控

缓释材料，但二者的性质却相差很大。EC 是天然

高分子纤维素的乙基醚化改性产物，其保留了纤维

素的物理性质，具有很强的刚性，因此塑性较差，

形成的 EC 膜比较容易破裂，尤其是对比表面积大

的小粒径包衣需要较多的用量，但是由于刚性的存

在，EC 膜一旦固化成膜后受外界条件比如温度影

响较小，产品的性能比较稳定；聚丙烯酸树脂来源

于丙烯酸衍生物的共聚，形成的高分子链比较柔，

韧性很强但刚性较差，形成的衣膜韧性很强，能随
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囊芯物的膨胀而拉伸，衣膜不容易破裂，但是包衣

过程容易发生颗粒粘连；较小颗粒包衣丙烯酸树脂

比 EC 更有优势，但是由于其主链的柔性，致使包

衣后产品存在较大的不稳定性，包衣后样品需要长

时间老化，才能形成稳定衣膜。在实际工业化生产

中，要根据不同情况进行优化选择。 

4  包衣材料 

由于人体消化系统具有不同的 pH 特性，根据

这一特性，研发人员可以应用高分子材料设计出pH

敏感型药物制剂，比如肠溶制剂、胃溶制剂、pH

靶向制剂等。现就常用的、比较典型的包衣材料的

高分子化学原理进行阐述。 

羟丙甲基纤维素邻苯二甲酸酯(HPMCP)是典

型的肠溶性材料，其化学结构见图 10。HPMCP 主

要用于对胃酸不稳定药物的包衣，包衣后制剂由于

HPMCP 的包合，避免药物在胃液中分解，在肠液

中制剂再释放被人体吸收。HPMCP 来源于天然高

分子材料纤维素的羟丙基、甲基和邻苯二甲酸的醚

酯混合改性，该材料的 pH 敏感性来源于改性后分

子连中的邻苯二甲酸功能基团。当外界的 pH 值低

于 5.5(人体胃液 pH 1.2)，链中邻苯二甲酸基团酸

化，整个材料呈现疏水性，不溶于外界溶液，进而

对囊芯物起保护作用，避免药物被破坏；但是当外

界的 pH 值高于 5.5，链中邻苯二甲酸基团离子化，

离子化后的羧基相互排斥，使整个分子链被拉伸扩

展，整个材料呈现亲水性，包衣膜溶解，囊芯物被

释放[15]。 

 
图 10  HPMCP 的化学结构图 

Fig 10  Chemical structure of HPMCP 

5  离子交换树脂 

离子交换树脂是应用于药物制剂中非常特殊

的一类高分子材料，它既可以像常规的药用高分子

材料一样，用自身的物理性能实现制剂的需要，又

可以在不改变药物活性的基础上与药物发生离子

交换反应形成药物树脂复合物，再进一步作制剂加

工。目前在药物的吸潮性能、掩盖苦味及缓控释领

域应用较为广泛[20-24]。其工作原理主要依赖于自身

高分子结构中的具有离子交换功能的官能基团，当

离子交换树脂投入到药物溶液中时，离子交换树脂

上的活性基团便与溶液中的药物离子进行离子交

换，进而使药物固化在离子交换树脂上，形成药物

树脂复合物，从而改善活性药物的理化性能，并保

留其药物活性，更为特殊的是形成的药物树脂只有

在有外界离子的情况下，药物才能重新被释放。 

离子交换树脂大多都采用高分子化学合成方法

制备。常用的原料为苯乙烯或丙烯酸(酯)，它们分别

与交联剂二乙烯苯产生聚合反应，形成具有三维空

间立体网络结构的骨架，再在骨架上导入不同类型

的化学活性基团而制成。离子交换树脂组成的单元

是高分子聚合物骨架，以及连接在骨架上的功能基

和功能基中可交换的离子。常用的离子交换树脂有

美国 Rohm & Haas 公司生产的 Amberlite® IRP-64、

Amberlite® IRP-69 和 Amberlite® IRP-88，其化学结

构式见图 11。 

 
图 11  不同类型离子交换树脂的化学结构图 

Fig 11  Chemical structure of Amberlite resins 

综上所述，物质的结构决定了其性质，进一

步决定了该物质的应用。无论对于高分子材料开

发人员，还是药物制剂研发人员，设计或应用高

分子材料必先了解高分子化学原理，掌握高分子

材料的结构性能，才能对各种材料的应用得心应

手。新型药物传递系统的研究是一项系统工程，

离不开高分子材料的应用。对于药物制剂研究人

员，不但要掌握药学知识，还需要学习高分子化

学知识，了解掌握药用高分子聚合物的功能特性，

才能不断提高药物制剂的研究技术水平。 
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