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微乳凝胶经皮给药制剂的研究与应用进展 
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摘要：目的  介绍微乳凝胶经皮给药制剂的研究与应用进展。方法  根据近年来国内外相关文献，对微乳凝胶作为经皮

给药载体的处方筛选、制备、体外释药性能、质量检查、研究应用进展等方面进行介绍。结果  微乳凝胶具有显著增强

药物的经皮渗透能力、降低药物刺激性和延缓药物释放等作用，且更便于给药。结论  微乳凝胶有望成为一种具有重要

应用价值的经皮给药新剂型。 
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ABSTRACT: OBJECTIVE  To introduce the progress of investigation and application for microemulsion-based gels 
transdermal delivery system. METHODS  Reviewed the domestic and international articles, to introduce the prescription 
screening, preparation, in vitro release, quality checks and the progress of investigation and application for microemulsion-based 
gels transdermal delivery system. RESULTS  Microemulsion-based gels could increase penetration rate, reduce the irritation, 
extend the drug action time, and use easy. CONCLUSION  It is suggested that microemulsion-based gels is a promising carrier 
for transdermal drug delivery system. 
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微乳凝胶(microemulsion-based gels，MBGs)

是将油相、水相、表面活性剂、助表面活性剂所

制得的微乳液加入适宜的凝胶基质中形成的透

明、均质、稳定的凝胶网状结构，网状结构中含

有微乳液滴。微乳能增加药物的溶解度和经皮渗

透量、提高药物稳定性、延长药物作用时间等优

点[1]，但微乳流动性强，作为经皮给药载体黏附性

差。依据凝胶良好的黏附性，将微乳进一步制备

成微乳凝胶，可解决微乳作为经皮给药载体黏附

性差、皮肤上涂展性差、滞留作用时间短等问题。

微乳凝胶制备简单，给药方便，笔者参考了近年

来国内外对微乳凝胶作为皮肤局部用药载体的处

方筛选、制备工艺、体外释药性能、质量控制、

研究应用进展等方面的文献，对其研究与应用进

展作一综述。 

1  微乳凝胶处方的筛选 

微乳凝胶处方的筛选包括微乳处方的筛选和

凝胶基质的筛选。微乳处方的筛选主要是选择合

适的组分及确定恰当的比例，只要各组分比例恰

当，混合后搅匀即可形成微乳[2]。凝胶剂有单相凝

胶和双相凝胶之分，局部应用的凝胶剂系指单相

凝胶，其又分为水性凝胶和油性凝胶，在临床上

广泛应用的是水凝胶为基质的凝胶剂[3]。 

1.1  微乳处方的筛选 

微乳从结构上可分为 3 种类型，即水包油型

微乳(O/W)、油包水型微乳(W/O)及双连续型微乳，

粒径通常在 10~100 nm，既具亲脂性又具亲水性，

与角质层的细胞间脂质双分子层有很高的相容

性，可以穿透角质层而发挥治疗作用。微乳的形

成只要各组成部分的比例合适，混合后搅匀即可
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形成均匀透明或微呈乳光的液体[4]。 

微乳中所使用的油相应与界面膜上的表面活

性剂分子之间保持通透性，且易于与表面活性剂

形成界面膜。有研究指出，小分子油相如丁酸乙

酯、辛酸乙酯的增溶能力大于大分子油相如油酸

乙酯、豆油。原因在于大分子油相不易嵌入表面

活性剂中，而小分子油相可以像助表面活性剂一

样嵌入表面活性剂中形成界面膜，由此可见油相

分子的大小对微乳的形成较为重要。一定范围内，

油相分子的体积越小，对药物的溶解力越强，油

相分子体积过大则不能形成微乳。常用的油相有

肉豆蔻酸异丙酯、油酸乙酯、异硬脂酰异硬脂酸

酯、月桂酸异丙酯等[5]。 

表面活性剂是微乳形成所必需的物质，其主

要作用是降低界面张力形成界面膜，促使微乳形

成。选择表面活性剂时应根据所需制备的微乳类

型决定，制备 W/O 型微乳选择 HLB 值在 4~7 的

表面活性剂，制备 O/W 型微乳选择 HLB 值在 8~18

的表面活性剂；除考虑 HLB 值外还应考虑表面活

性剂的毒性及刺激性，由于非离子表面活性剂毒

性刺激性小，能与大多数药物配伍，应用较多。

其中 常用的有吐温类(如吐温-80，吐温-85)和司

盘类，其他如聚乙二醇甘油酯、聚氧乙烯脂肪醇

醚等也有报道[6]。此外还有一些天然的两性表面活

性剂，如：卵磷脂，无毒无刺激，且产生较明显

的缓释效果，从而使其生物利用度大大提高[7]。 

助表面活性剂的作用是协助表面活性剂降低

油水间界面张力；降低表面活性剂的相互排斥力

及电荷斥力，促使界面膜具有很好的柔顺性和流

动性，减少微乳生成时所需的界面弯曲能，使微

乳易于形成；调节表面活性剂的 HLB 值。常用的

助表面活性剂有低级醇、单双烷基酸甘油酯以及

聚氧乙烯脂肪酸酯等[8]。 

1.2  凝胶基质的筛选 

水性凝胶基质大多在水中溶胀成水性凝胶而

不溶解，易于涂布和洗除，无油腻感，能吸收组

织渗出液而不妨碍皮肤正常生理机能，黏滞度较

小而利于药物的释放。在经皮给药制剂中，利用

凝胶的这些性质可以提高制剂的黏度，改善制剂

与皮肤的黏附性和涂展性，并由于体系黏度的增

大，药物在制剂中的扩散受阻，可以使药物维持

更长的作用时间[9-10]。水性凝胶的基质材料常见的

有卡波姆、甲基纤维素、羧甲基纤维素钠等，目

前使用 普遍[11]。以外观评定、离心稳定性、耐

热耐寒、热循环、光加速和留样观察等试验的综

合加权评分作为考察指标，优选凝胶基质[12]。 

2  制备工艺研究 

微乳凝胶的制备过程分为 2 个阶段，首先是

微乳的制备阶段，其次是凝胶基质成型阶段。 

2.1  微乳的制备 

微乳通常有 3 种制备方法，即盐度扫描法、

相变温度法和 HLB 值法[13]。目前，药剂学中研究

微乳的首选方法是 HLB 值法。在制备微乳时，首

先根据欲制备微乳的类型和油相的性质，选择合

适的表面活性剂，一般认为 HLB 值在 4~7 之间，

易形成 W/O 型微乳，在 8~18 之间易形成 O/W 型

微乳。其次选择合适的助表面活性剂，其作用是

和表面活性剂形成复合界面膜，降低表面张力，

还可调节表面活性剂的 HLB 值。 后通过绘制伪

三元相图，确定合适的 Km 值(表面活性剂与助表面

活性剂的比值)和工艺的优选，采用加水法、加油

法、加混合乳化剂法或交替加入法绘制伪三元相

图，确定组成微乳各组方的 佳比例。 

Liu 等[10]将丹皮酚制备成微乳经皮给药系统，

通过考察丹皮酚在不同油相中的溶解度以及油相

的黏度，选择肉豆蔻酸异丙酯为微乳的油相。通

过伪三元相图的制备，进行了表面活性剂、助表

面活性剂种类及各组分比例的选择。通过体外经

皮渗透实验，筛选出微乳的 优处方，优选的处

方为肉豆蔻酸异丙酯-卵磷脂-烷基葡萄糖苷-1，2-

丙二醇-水(0.58∶0.3∶0.6∶0.45∶3)。通过载药量

和制备工艺优化，确定丹皮酚微乳 大载药量为

1%，制备工艺为滴加法。 

2.2  微乳凝胶的制备 

微乳凝胶有以下 3 种制备方法：第 1 种，将

已充分溶胀的凝胶基质与微乳混合，搅拌均匀后

即得微乳凝胶剂；第 2 种，将凝胶基质先于微乳

中的水相溶胀，再按照微乳的制备方法制各微乳，

既得微乳凝胶；第 3 种，将未溶胀的凝胶基质加

入微乳中，过夜，待其充分溶胀，搅拌均匀即得

微乳凝胶。据文献报道[14]，第 1 种方法制备的微

乳凝胶外观不透明澄清，第 2 种方法制备的微乳
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凝胶在电镜下观察，微乳球形不明显，第 3 种方

法制备的微乳凝胶外观澄清透明，电镜下观察，

微乳结构完整。 

3  体外释药性能研究 

3.1  体外释药机制 

在微乳凝胶经皮给药制剂中，药物首先从制

剂中以原形或微乳形式释放至皮肤表面，其次通

过皮肤角质层发挥作用，因而药物的体外释放速

度以及体外透皮速度与药物的疗效有关。据相关

文献报道，药物的释放分为两部分，一部分是溶

解在凝胶基质结构中的药物的释放，另一部分是

溶解在微乳液滴中的药物首先从微乳内相扩散到

外相，然后再从凝胶的网络结构中渗透出来，透

过皮肤角质层进入皮肤[15]。 

微乳凝胶中药物的释放在多数情况下符合零

级释药模型，累积释药量 Q 与时间 t 呈较好的线

性关系，随着释药时间的增加，累积释药量随之

增加。钟华等[16]选用了一级方程、Higuchi 方程和

零级方程 3 种模型进行拟合比较，从拟合结果可

看出，零级方程的相关系数 大，因此，莪术微

乳凝胶的释放行为 接近零级释放。 

3.2  体外释药影响因素 

微乳凝胶的处方组成及用量与药物的透皮效

率直接相关，不同的微乳处方，其药物的透皮效

果不一样。一般而言，微乳中药物含量越多，浓度

梯度越大，透皮效果应越好，但有研究表明，药物

的透皮量不随微乳中药物含量的增加而增加[17]。亲

脂性药物与皮肤越相近，微乳透皮效率越高。有

研究指出，亲脂性的利多卡因主要溶于微乳油相，

而亲水性的盐酸丙胺卡因一部分溶解于微乳水

相，另一部分溶解于表面活性剂膜内，由于盐酸

丙胺卡因与表面活性剂的较强作用，妨碍了药物

从微乳体系中的释放[18]。水相中含水量的大小，

也影响一些药物的透皮速率，有研究发现，随着

含水量的增加，盐酸丁卡因微乳的镇痛强度显著

增强[19]。油相不同，药物在其中的溶解度不同，

从而会影响微乳中的药物透皮效率。酮洛芬在不

同油相的溶解度大小为：三醋酸甘油酯>单醋酸甘

油酯>油酸>肉豆蔻酸异丙酯(IPM)；但透皮实验表

明，O/W 微乳中酮洛芬透皮速率大小为：油酸

>IPM>单醋酸甘油酯>三醋酸甘油酯[6]。虽然药物

在油中溶解度越大，浓度梯度越高，药物透皮量

应该越多，但上述实验表明，药物在油相中的溶

解度越大，药物透皮速率反而不是 大，是因为

油相与药物的亲和力越强，药物难以从油相中释

放出来进入皮肤。表面活性剂能增加药物的溶解

度，但表面活性剂剂量过多则阻碍药物释放。

Sabale 等[20]发现，随着吐温-80 比例的增加，透皮

扩散速率反而呈下降趋势。助表面活性剂也能起

到对药物的增溶作用，而且在经皮渗透时，能增

强角质层脂质流动，促进皮肤渗透[21]。 

此外，凝胶基质的加入对药物的体外释药也

有影响。Shinde 等[22]通过研究发现，卡波姆 980

加入到微乳中，那氟沙星的体外释药量减少了，

阻碍了药物的释放。 

4  质量控制指标 

微乳凝胶的质量检查项目包括外观性状、pH

值、黏度、含量测定、微乳粒径、稳定性试验、

刺激性试验及微生物限度检查等[22]。微乳凝胶从

外观性状上观察应为均匀、细腻并澄清透明的半

固体制剂，涂展性良好，流动性低， 适 pH 为

4.5~6.5，并应结合具体给药部位选择 适 pH 范

围，如阴道正常的生理环境 pH 值为 3.5~5.0，为

了减少刺激性，选择凝胶的 pH 范围为 4.0~5.0。

黏度的测定、稳定性试验、刺激性试验及微生物

限度检查等按照中国药典 2010 年版的测定方法。

据文献报道，微乳凝胶的药物含量测定一般采用

高效液相色谱法，也有一些采用反相高效液相色

谱法[23]。微乳粒径的测定采用马尔文激光散射粒

度测定仪或粒径 Zeta 电位测定仪等仪器测定，微

乳粒径的大小会影响微乳凝胶体系药物的体外释

放与透皮速率，粒径越小，透皮效果越好[24]。 

5  研究应用实例 

目前国内外关于微乳凝胶制剂的研究报道很

多，一些微乳凝胶经皮给药制剂研究应用实例见

表 1。由表 1 可知，微乳凝胶能减少口服给药对胃

肠道的刺激，避免肝脏的首过作用和胃肠道的降

解，对一些难溶性、易挥发、稳定性差、亲脂性

化学药物以及一些中药提取物均具有很好的溶解

能力，并且能较长时间黏附在皮肤表面，涂展性

好，且能促进药物的透皮吸收，使药物能顺利到

达靶点，为药物经皮给药提供了新选择。
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表 1  微乳凝胶经皮给药制剂研究应用示例 

Tab. 1  Application examples of microemulsion gels transdermal drug delivery systems 

微乳凝胶处方 
药物分类 药品名称 

油相 表面活性剂 助表面活性剂 凝胶基质
结果 

参考

文献

萘普生 薄荷油 吐温-80 和

吐温-20 的

混合物 

卡必醇 卡波姆 980、

卡波姆 940

萘普生微乳凝胶体外透皮渗透速率为 (640.327± 

0.7)μg·cm2·h1，黏附性好，促渗和增溶作用大 

[25]

酮洛芬 丁香油 吐温-20 丙二醇 卡波姆 934、

羟丙基甲基

纤维素 

制备的酮洛芬微乳凝胶与市场上销售的凝胶相比

能显著增强药物的释放(92.42±4.66)% 

[6] 

非甾体抗

炎镇痛药 

塞来昔布 肉豆蔻酸异丙

酯和油酸的混

合物 

吐温-80 聚氧乙烯醚

(40) 

卡波姆 940 塞来昔布微乳凝胶增加高达 11 倍的渗透速率，且

稳定研究、皮肤刺激性实验和大鼠皮肤组织病理学

调查都显示其安全性 

[26]

抗病毒药 喷昔洛韦 油酸 聚氧乙烯蓖

麻油 

乙醇 羟丙基甲基

纤维素 

0.5%喷昔洛韦微乳凝胶 12 h 时的单位面积累积渗

透量是 1%夫坦乳膏的 3.5 倍 

[27]

抗高血压

药 

拉西地平 肉豆蔻酸异丙

酯 

吐温-80 聚乙二醇 -8-

甘油辛酸 /癸

酸酯 

羟丙基甲基

纤维素 

拉西地平微乳液凝胶剂的生物利用度是 35.1%，口

服混悬剂仅为 10%，在家兔体内的生物利用度的研

究表明，用药后的药时曲线下面积(AUC)是口服混

悬剂后的 3.5 倍，有统计学意义 

[28]

抗肿瘤药 氟尿嘧啶 

(5-Fu) 

肉豆蔻酸异丙

酯 

磺化琥珀酸

二辛酯钠 

吐温-85 明胶 0.5%氟尿嘧啶微乳凝胶 12 h 体外透皮累积渗透量

为(876.5±29.1)μg·cm2，分别是 0.5%含药水溶液的

12.3 倍，2.5%市售软膏制剂的 4.5 倍 

[29]

丹皮酚 肉豆蔻酸异丙

酯 

卵磷脂 /烷

基糖苷 

1,2-丙二醇 卡波姆 940 制备的丹皮酚微乳为 O/W 型微乳，外观圆整、均

匀，粒径 32 nm，含量稳定。丹皮酚饱和水溶液、

微乳、微乳凝胶的稳态渗透速率分别为 47.846，

103.760，70.401 μg·cm2·h1，12 h 的累积渗透量分

别为 657.179，1 266.484，881.217 μg·cm2 

[10]中药 

雷公藤 油酸 吐温 乙醇 卡波姆 雷公藤微乳凝胶体外释药良好，透皮速率约为

2.6 μg·cm2·h1 
[30]

 

6  结论 

从目前的研究情况来看，微乳凝胶剂作为一

种经皮给药新载体，其兼具微乳剂和凝胶剂的双

重优点，能显著提高药物溶解度，提高载药量，

增强药物透皮能力，增加制剂黏附性，提高生物

利用度，使药物浓集在靶部位，产生缓释作用，

具有很好的开发优势，但是也必须解决好以下几

个问题：①微乳中高浓度表面活性剂和助表面活

性剂具有一定毒性、刺激性，因此需要关注微乳

凝胶制剂的安全性。如开发新型辅料以减少毒性、

刺激性。②复合制剂的稳定性较差。因此需要开

展对复合制剂的体外释放机制、质量控制等研究。

尽管目前微乳凝胶作为经皮给药载体还存在一些

问题，相信随着研究的不断深入，微乳凝胶剂将

具有广阔的发展前景。 
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具有抗炎作用的蒙药及其有效成分的研究综述 
 

辛颖(内蒙古民族大学蒙医药学院，内蒙古 通辽 028000) 
 

摘要：为了对具有抗炎作用的蒙药有一个系统的了解，以便更好地指导临床用药。综述近年来蒙医药学者们对蒙药复方

制剂、有效提取物以及有效成分的抗炎作用进行研究的文献。发现有些蒙药具有很好的抗炎作用，这将为炎症的防治提

供新的思路。 
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