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摘要：在口服制剂中，胃滞留给药系统可以延长药物在胃内的滞留时间，进而延长其在整个胃肠道的转运时间，增加药

物的吸收，从而提高临床疗效，因此它是一种理想的给药系统。本文通过查阅国内外文献进行归纳，从胃滞留给药系统

的影响因素、分类、制剂研究(包括中药胃滞留制剂)及上市产品进展等方面对近年来胃滞留制剂的研究进展进行综述。 
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Research Progress of Gastroretentive Drug Delivery System and Its Application in Traditional Chinese 
Medicine 
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ABSTRACT: Gastroretentive drug delivery systems which are ideal oral drug delivery systems can increase the gastric residence 
time and whole gastrointestinal transit time. They also can improve the absorption and clinical efficacy, so they are ideal drug 
delivery system. Therefore, the introduction of the progress of the novel gastroretentive drug delivery system was presented 
through literature review at home and abroad. The influence factors, classification and progress of related products of 
gastroretentive drug delivery systems(including gastric retenting drug delivery system for Chinese medicine) are summarized. 
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口服制剂作为目前人们常选的给药途径之

一，具有给药方便、易于储存和运输等优点。但

是传统的口服制剂也存在明显的缺点，由于不能

有效应对胃排空过程，对于优先在上消化道被吸

收的药物将无法在释放末期停留在结肠及以上位

置，导致药物的不完全释放，并且药物有效性会

有一定程度的下降[1]。为此，研究人员开发出了能

够延长药物胃滞留时间的给药系统，并且其中一

些产品已经上市。 
目前的口服给药系统在有效吸收部位以上的

体内滞留时间通常≤12 h[2]，针对这一缺点，研究

者期望能延长药物在胃内的滞留时间，开发新型

给药系统。胃滞留给药系统是一类能延长药物在

胃内滞留时间，从而延长药物在整个胃肠道的转

运时间，增加药物吸收，提高临床疗效的新型制

剂。该给药系统的研究和发展为口服制剂的改进

提供了新思路。列举目前适合应用于胃滞留给药

系统的药物，结果见表 1。 

表 1  适用于胃滞留给药系统的药物 
Tab. 1  Drugs suited to gastric retention delivery system 

生理条件障碍 药物 
半衰期短 
 

加巴喷丁、克拉霉素、美托洛尔、二甲双胍、褪

黑素、拉米夫定 
有局部活性 
 

阿莫西林、米索前列醇、伊卡倍特钠、抗酸药、

抗菌药物 
在结肠中稳定性差

 
左旋多巴、卡比多巴、卡托普利、雷尼替丁、甲

硝唑、乐卡地平 
在上消化道中吸收

窗窄 
阿昔洛韦、呋塞米、呋喃妥因、核黄素、茶碱、

普萘洛尔、普仑司特、氯沙坦、对氨基苯甲酸

在碱性环境中溶解

性差 
桂利嗪、地西泮、维拉帕米、氧氟沙星、环丙沙

星、诺氟沙星、罗格列酮、西沙比利、氯氮卓

在过去的几十年里，研究人员已经开发出多

种能够延长胃滞留时间的给药系统，如可以沉降
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在胃底部的高密度型、漂浮在胃液上方的漂浮型、

膨胀或展开后尺寸大于幽门括约肌的溶胀型、与

胃黏膜黏附有关的生物黏附型、磁导向型以及多

种系统协同型等。本文将详细介绍影响胃滞留时

间的因素以及各类型胃滞留系统。 
1  影响胃滞留时间的因素 

胃的主要功能是暂时贮存食物，然后开始消

化食物，将食糜缓慢地推进并且通过幽门进入十

二指肠。空肠和回肠是药物和营养吸收的主要场

所。结肠部位主要是吸收水分和一些离子以及少

部分特定的药物(在结肠较长滞留时间导致的吸

收)。可以将胃分为贲门和幽门 2 大部分。生理状

态下胃的运动形式有紧张性收缩和蠕动性运动。 
胃滞留时间是在研究药物在体内吸收过程中

一个重要的参数。然而由于胃排空导致药物滞留

在胃肠道上部的时间很短，一般只能持续 2~3 h，
因此影响胃排空过程的因素也会影响药物在胃内

的滞留时间。影响胃排空因素主要有制剂因素、

胃生理因素、人体生理因素和药物理化性质等。 
1.1  制剂因素 
1.1.1  制剂的尺寸  对于非漂浮型系统来说，通

过改变制剂的尺寸大小可以增加胃滞留时间。在

非崩解型系统中，增加制剂的尺寸，使其大于幽

门括约肌的直径[人类平均(12.8±7)mm]，可以阻止

制剂进入十二指肠，从而增加胃滞留时间[3]。 
1.1.2  制剂的密度  密度可以通过 2 种相反的行

为影响胃滞留时间的物理参数，即漂浮和下沉。

剂 型 的 表 观 密 度 低 于 胃 的 表 观 流 体 密 度

(1.004 g·cm3)时，其漂浮能力将增加保留时间[4]。

同样的，增加剂型密度使药物沉降到胃窦，也可

以增加药物的胃滞留时间，密度>2.5 g·cm3 时效

果更加显著[5]。 
1.2  胃生理因素 
1.2.1  胃排空与胃肠动力  总的来说，胃排空的

主要决定因素是食物[6-7]。 
Brun 等[8]发现，胃排空速率受液体食物中蛋

白质组成的影响，当食物中含有 40%酪蛋白和 60%
乳清时胃排空速率最快。脂质的存在也会影响胃

排空速率。这是由于脂质会在其他胃内容物上方

形成油性层，其保留时间比其他物质要长[9-10]。此

外，食物颗粒大小、热值、某些营养素、温度和

理化性质(如渗透压和黏度)也对胃排空有一定的

影响。Leiper 等[11]研究发现，摄入液体的体积、

组成成分、能量密度以及摩尔渗透压浓度和温度

能调节胃排空和小肠吸收率。Teramoto 等[12]研究

发现，含有谷氨酸钠的液体食物通过增强十二指

肠运动会加速健康人体的胃排空速率。 
基于胃的空腹和进食状态，胃肠动力存在 2

种不同的模式。空腹条件下的模式与某些循环收

缩运动相关，如迁移肌电复合体并根据胃收缩的

强度和频率呈现四相的循环行为。进食会扰乱该

循环，导致一段时长 3~4 h 的不规则收缩活动，从

而增加药物滞留时间[13]。 
1.2.2  胃液 pH 值  胃液 pH 值不是恒定的，而是

受各种因素的影响，如饮食、疾病、气体、脂肪酸

和其他发酵产物[14]。增加酸度可以减缓胃排空[15-16]。 
1.3  人体生理因素 
1.3.1  人的咀嚼作用  咀嚼对固体剂型的溶出有

一定的影响[17]。Pera 等[18]的实验结果表明，当咀

嚼周期数从 25 增加到 50 ，胃排空时间从

(62.5±6)min 减少到(49.1±5.7)min。同时，Engelen
等[19]的实验表明，由于生理状态、饥饿程度、个

体习惯不同，咀嚼周期数在 20~90，胃排空时间也

会相应地变化。 
1.3.2  人的姿势  胃滞留时间也受身体姿势的影

响，并且对于漂浮和非漂浮剂型，该因素的影响

相反[20]。对于漂浮型制剂，人在直立时，剂型会

漂浮在胃内容物的上方而有利于胃滞留；非漂浮

型系统往往由于靠近幽门而不利于胃滞留，但是

在仰卧位时非漂浮型系统在胃部保留时间会增加。 
1.3.3  人的个体差异  患者的性别、年龄、疾病

和情绪状态等对药物在胃内的滞留时间有一定影

响[21]。Wang 等[22]证明性别和年龄会影响药物的胃

肠道通过时间以及腔内 pH 值。女性的胃排空时间

较长，药物通过结肠的时间也要久于男性，平均

为 104 min，随着年龄的增长，胃肠道通过时间会

缩短。Reddy 等[23]证明压力会导致胃排空率增加，

情绪压抑则会减缓胃排空率，老年人的胃排空率

低于年轻人。 
1.4  药物理化性质 

药物性质会影响肠胃运转、改变制剂的胃滞

留时间，这是必须考虑到的因素，如阿托品等抗

胆碱药物可以抑制胃肠运动从而延长制剂的胃滞

留时间，而西沙必利等促胃肠动力药物则通过加

快胃排空过程减少制剂的胃滞留时间。 
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2  胃滞留给药系统的分类 
目前学术界和制药行业为应对传统口服剂型

的缺点和不足开发出了多种非常有效的胃滞留给

药系统，一些产品已经用于临床且产生很好的效

果 [24]，如 Xifaxan(利福昔明生物黏附片剂 )和
Cytotec(米索前列醇双层漂浮胶囊)。根据胃滞留制

剂剂型特点，可以分为密度型、漂浮型、生物黏

附型、溶胀型、磁导向型及协同型等多种类型，

见图 1。 

 
图 1  胃滞留给药系统的分类 
Fig. 1  Classification of gastroretentive drug delivery 
systems 

2.1  密度型 
密度型胃滞留给药系统是通过改变剂型的密

度，使制剂在胃中漂浮或下沉，从而改变药物在

胃内的滞留时间。该系统分为高密度型和低密度型。 
2.1.1  高密度型  高密度滞留给药系统的密度高

于胃液(即 1.004 g·cm3)，口服后可以迅速沉降于

胃底部的幽门附近，并被胃褶皱包裹起来，以避

免受胃肠道中食物流动、胃肠蠕动等生理状态的

影响而过早排出胃部，进而增加药物的胃滞留时

间。该剂型密度一般需要达到 2.5 g·cm3。 
Guan等[25]采用在制剂中加入高密度的铁粉增

加片剂的密度，制备出了法莫替丁胃内沉降的渗

透泵片。采用 γ-闪烁扫描技术检测 99Tc 标记的片

剂在比格犬胃中的滞留时间，结果显示在胃中的

滞留时间长达 7 h。 
Garg 等[26]发现，高密度的小颗粒可以滞留在

胃窦或褶皱中从而能够抵抗胃的蠕动，增加胃肠

道滞留时间，从 5.8 h 增加到 25 h。 
高密度型胃滞留给药系统目前仍缺乏临床研

究，并且难以在技术层面上实现含有大量药物的

高密度颗粒生产，因此应用不广泛。 
2.1.2  低密度型  由于该系统的密度低于胃液，

则可以漂浮在胃内容物上方。科学家根据这一性

质，开发出了低密度漂浮型胃滞留给药系统。该

系统一般选用低密度辅料或采用特殊的结构使其

密度降低而漂浮在胃液表面[27]。从目前的研究来

看，在各种类型的胃滞留给药系统中，漂浮型系

统具有最大的优势[28-31]。漂浮性能可以通过以下 3
种方式实现：自身低密度、系统膨胀引起的低密

度(非泡腾型)和产生气体引起的低密度(泡腾型)。 
2.1.2.1  自身低密度型  自身低密度型一般是通

过形成空腔或加入低密度的酯类、脂肪醇类、脂

肪酸或其他蜡质材料实现的[32]。 
一些学者提出一种一单元的漂浮控释药物传

递系统，这一传递系统主要由聚丙烯泡沫粉、骨

架材料、药物和一些可选择性的填充剂组成[33]。

这种多孔的泡沫粉可以提供较低的密度，因此在

体外具有良好的漂浮行为。该制剂在 0.1 mol·L1

盐酸介质中可以稳定漂浮>8 h。 
Zhang 等[34]采用流化床包衣技术制备出了具

有中空结构的氧氟沙星胃漂浮缓释微丸。其通过

在糖丸外部进行包衣，然后通过水洗洗去内部的

糖形成空心球壳。然后在其外部再分别进行防水

层、载药层、缓释层和生物黏附层的包衣制备出

缓释微丸，见图 2。该微丸采用硫酸钡标记并在家

兔体内进行 X-ray 监测，其可在胃中停留>6 h。 

 
图 2  中空型胃漂浮缓释微丸结构示意图 

Fig. 2  Schematic illustration of the design of the novel the 
gastric-retentive pellets 

2.1.2.2  泡腾型  泡腾漂浮型胃滞留给药系统主

要利用泡腾成分遇胃酸产生气体，使药物漂浮在

胃液之上，延长在胃中的停留时间从而提高其生

物利用度。泡腾型系统包括含挥发性液体的系统

和气体发生系统。 
液体挥发型给药系统一般有双室，且被可移

动的、无渗透特性和压力敏感性的气囊分开。2 个

房室分别装载药物和挥发性液体。当药物到达胃

部时，液体挥发导致药物自身质量减小，逐渐漂

浮于胃液之上。同时，包载药物的房室经过胃酸

的侵蚀以及自身凝胶材料的溶胀作用，也会减少

药物的质量而使药物漂浮[35-37]。 
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在气体发生系统中，由于制剂中存在的碳酸

盐和碳酸氢盐与胃酸或配制的酸(例如柠檬酸或酒

石酸)反应而产生气体，生成的气体将保留在凝胶

水胶体基质中[38]。 
Zhang 等[39]通过含有 NaHCO3 作为气体形成

剂制备出了产气型胃漂浮氧氟沙星缓释微丸，见

图 3。该系统采用挤出滚圆技术和流化床包衣技术

制备出了具有 3 层结构的漂浮型微丸，分别为载

药丸心、缓释层包衣[乙基纤维素(EC)]、产气层包

衣(NaHCO3)和气体包裹层(RL30D)。该给药系统在

体外漂浮时间>24 h；采用硫酸钡标记并在家兔体

内进行 X-ray 监测，其在胃中停留>6 h。 
 

 
图 3  产气型胃漂浮缓释微丸结构示意图和起漂结构示意图 
Fig. 3  Schematic illustration of the design of the floating 
sustained release pellets and floating image 

2.1.2.3  非泡腾型  在非泡腾型系统中，通常使用

亲水性聚合物如海藻酸盐和不同类型的羟丙基甲

基纤维素作为基质，在片剂周围形成黏性水合层，

控制药物的释放。  
Thitinan 等[40]结合了胃漂浮制剂和脉冲给药

系统的优点，开发出一种新型胃滞留药物递送平

台。他们制备出非渗透性胶囊体，内部装有药物

和可溶胀聚合物。人体服药后，聚合物迅速形成

凝胶以密封胶囊(可达到 24 h)，直到药物完全释

放。同时将一定量的空气密封在胶囊的最内部以

减小该系统的总密度，最终实现胃漂浮。 
2.2  磁导向定位给药型 

该系统由 2 个部分组成：药物本身以及 1 个

小的内部磁铁和 1 个外部磁铁，该装置放置在靠

近胃部的腹部[41]。郝石磊等[42]通过单轴电喷雾方

法制备胃特异性下沉磁性微粒 (specific sinking 
magnetic particle，SMMP)载运阿莫西林来增强其

胃抗菌作用。SMMP 在体外和体内均显示出强磁

性。它们在体外沉降，在水中需大约 120 s，而在磁

场条件下沉降时间减少到 20 s。此外，体内 γ-闪烁

扫描研究表明由 131I标记的SMMP在胃中保留>8 h，
加入外部磁铁还可以进一步增加胃滞留时间。 
2.3  溶胀型给药系统 

溶胀型胃滞留给药系统是通过增加其体积或

改变形状来延长胃滞留时间。该系统需要满足 3
个条件：药物的大小应该易于患者吞咽；到达胃

部之后的大小需要大于幽门括约肌；药物释放后

的剩余部分应易于排出体外[43]。 
目前溶胀型系统包括 2 种：吸水膨胀型和折

叠舒展型。 
2.3.1  吸水膨胀型  吸水型系统能在服用后立即

发生膨胀，膨胀程度足以阻止其经过幽门从胃部

直接排出，从而增加药物的胃滞留时间。当药物

完全释放后该系统体积缩小，顺利排入肠道。 
Hamed 等[43]合成了基于甲基丙烯酸二甲基氨

基乙酯和具有磁性纳米颗粒的丙烯酰胺单体的智

能超多孔水凝胶(super porous hydrogel，SPH)来实

现甲硝唑的持续释放。SPH 是含有许多直径为数

百微米的孔的亲水聚合物的三维网络，因为这些

水凝胶吸收了大量周围环境中的流体，在很短的

时间内极大地扩展体积，它们的绝对体积阻碍了

它们通过狭窄的幽门运输到下一个器官。正是这

种独特的溶胀特性使它们可以长期滞留在胃中用

作胃滞留载体。在人工胃和肠介质中的溶胀研究

结果表明，SPHs 在较低 pH 下溶胀程度比较高，

胃滞留效果更好。 
2.3.2  折叠舒展型  折叠型系统将生物可降解性

聚合物折叠并包封在载体中，当药物进入体内后

载体降解，折叠的聚合物展开恢复至其初始几何

形状，使药物从系统中释放出来[44]。Verma 等[45]

开发出了适用于桂利嗪缓控释的展开型胃滞留制

剂。他们将 EC 和羟丙基甲基纤维素(HPMC K15)
的载药聚合物膜折叠后置于硬质明胶胶囊中。在

体外释放试验中该制剂可以持续缓慢释放>12 h。
通过薄膜的机械性能评价研究后发现，这种膜具

有良好的漂浮和机械性能，因此具有胃滞留潜力。 
2.4  生物黏附型 

生物黏附型胃滞留给药系统现被认为是用于

递送各种药物并非常有前景的系统，它可以通过

口腔给药，并在作用部位附近释放生物活性分子
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来进行局部治疗给药，从而增加生物利用度。 
该系统一般是由天然或合成的生物黏附聚合

物，通过生物黏附作用结合在上皮表面，分为细

胞黏附和黏膜黏附。细胞黏附性质即聚合物结合

上皮细胞层的能力，这是通过与细胞特异性受体

相互作用而形成的连接；而黏膜黏附性质是指结

合黏液层的能力。目前有多种理论可以解释生物

黏附机制，如静电、润湿性、扩散相互渗透、吸

附和断裂理论。聚合物的一些性质也会影响生物

黏附的机制，见图 4。 
 

 
图 4  影响生物黏附的聚合物的一些性质 
Fig. 4  Influence properties of bioadhesive polymers 

Pandey 等[46]用压条法成功制备盐酸乐卡地平

胃滞留黏膜制剂。该制剂采用丙烯酸树脂 RSPO
和 RLPO 混合制成缓控释膜，并利用多种亲水性

高聚物制备其黏附膜剂。实验数据表明，此药物

在胃部的黏附力度可达(4.52±0.12)N，有效延长了

胃滞留时间，其释药时间长达 12 h。 
由于胃肠道被一层黏液覆盖，因此具有形成

氢键能力的聚合物倾向于与黏液层结合。吸引力

(例如氢键、范德华力和电荷间相互作用)会使聚合

物与黏液具有良好的接触，这种紧密接触进一步

促进了聚合物的渗透和与黏蛋白形成缠结[47]。现

按照所带电荷性质列举一些生物黏附聚合物，见

表 2。目前卡波姆、壳聚糖、淀粉、聚甲基丙烯酸、

羟丙基纤维素、HPMC 和羧甲基纤维素钠的聚合

物已经用于开发口服生物黏附药物递送系统。其

中由果胶和壳聚糖制备的微球显示出理想的黏膜

黏附性质，有利于局部治疗。 
但是生物黏附型胃滞留给药系统不能有效地

克服胃壁收缩运动所产生的表面张力。胃内的黏

液以及食物会限制胃内黏附给药制剂与胃壁的接

触，而且大部分材料在胃内是否有毒性还未知，

在一定程度上限制了该系统的应用。 

表 2  生物黏附聚合物的分类 
Tab. 2  Classification of bioadhesive polymers 

阴离子 阳离子 中性 

羧甲基纤维素 聚赖氨酸 聚乙二醇 

硫酸软骨素 凝聚胺 聚乙烯吡咯酮 

聚丙烯酸 壳聚糖 葡聚糖 

果胶   

卡拉胶   

海藻酸   

2.5  协同型 
2.5.1  漂浮黏附协同型  Liu 等[48]开发出了一种

将漂浮性能和生物黏合性能相结合的空心微球，

外壳采用生物黏附聚合物单油酸甘油酯来装载药

物，微球内部则是由二氯甲烷挥发形成的封闭的

球形空腔，从而使得微球浮在胃液上。实验结果

表明，该系统在体内和体外研究中都表现出强大

的生物黏附性和良好的漂浮能力，>80%的微球在

胃液中可以漂浮≥10 h。从而会阻止含有药物的微

球进入肠道，延长了药物的胃滞留时间。 
2.5.2  溶胀黏附协同型  Sankar 等[49]开发了基于

溶胀和黏膜黏附机制的协同型阿昔洛韦的胃滞留

缓释制剂(gastroretentive sustained-release，GR)。
实验结果表明，GR 制剂的黏膜黏附强度显著高于

速释(immediate-release，IR)片剂；GR 制剂可以维

持比 IR 片剂更持久的血浆浓度，阿昔洛韦的 GR
制剂具有比 IR 制剂更长的上胃肠道保留时间。 
2.5.3  高密度型、溶胀型和生物黏附性协同型   
左旋多巴是最古老、最有效的抗帕金森病药物，

但由于新陈代谢、生物利用度低以及血药浓度不

稳定等原因，在治疗晚期帕金森病时疗效不佳。

人们希望使用胃滞留药物递送系统来改善左旋多

巴的生物利用度，提高治疗功效。Ngwuluka 等[50]

设计了用于递送左旋多巴的三重机制多聚体复合

物基质，包括高密度、溶胀和生物黏附性机制。

该系统表现出理想的胃黏附力大小，黏附力峰值

在 0.15~0.21 N·mm1，密度为 1.43~1.54 g·cm3，

溶胀性值为 177%~234%。实验结果表明，该系统

可以延长具有窄吸收窗口药物的胃滞留时间，并

且能够在很长一段时间内以恒定速率释放并提高

药物的吸收和生物利用度。 
3  胃滞留制剂体内外评价 
3.1  体外评价 
3.1.1  胃滞留性能评价  胃滞留制剂的溶出度考

察一般采用桨法、转篮及转筒法。释放介质为
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0.1 mol·L1 HCl，可通过其体外漂浮或黏附时间评

价其胃滞留性能。 
3.1.2  体外溶出度试验  一般采用经典固体制剂

的桨法或转篮进行体外释放度试验，介质通常为

0.1 mol·L1 HCl，取样时间点同普通制剂。 
3.2  体内评价 
3.2.1  γ-闪烁扫描  γ-闪烁扫描是在胃滞留制剂

中加入少量 99Tc 同位素，使制剂能释放出特征性

γ 射线，捕获后转变为图像，在不影响胃滞留性能

的条件下可实时监测制剂在体内滞留情况。由于

其半衰期较短，因此对人体相对比较安全，可用

于成人健康受试者进行相关研究。 
3.2.2  X 射线成像  在胃滞留制剂中添加造影剂

硫酸钡，由于在 X 射线成像时，射线不能穿透硫

酸钡，在图像上出现暗影。该方法较为安全，同

样可用于成人健康受试者进行相关研究。该技术

成本较低、简便，造影剂无放射性。但是同样具

有缺陷：①重复的暴露在 X-射线中可能引起过量

辐射对人体造成伤害；②由于硫酸钡密度较大，

加入量也较大，可能会引起制剂密度的较大变化，

不能较真实地反映胃滞留制剂在体内的滞留情况。 
3.2.3  其他方法  对于胃滞留制剂体内滞留情况

的评价还可以采用胃镜、磁性标记检测、核磁共

振成型、超声检查等检测技术。但是由于成本、

成像清晰度及操作的复杂性，现阶段很少应用上

述技术，主要还是以 γ-闪烁扫描和 X 射线成像 2
种技术进行体内滞留情况检测为主。 
4  中药胃滞留制剂 

虽然胃漂浮制剂在化学药物中应用较多，但

是近年来，中药胃滞留制剂也有较大的发展，并

且中药胃滞留制剂具有其独特的优势：①可以发

挥中药缓释长效作用治疗慢性疾病；②可以减少

给药剂量和给药次数，由于缓慢释放可以降低对

胃部的刺激性；③减少不良反应，并且可以解决

一些中药及一些成分生物利用度低的问题；④可

以根据一些中药制剂治疗胃部疾病的特点进行胃

部靶向给药。 
目前中药胃滞留制剂制备使用的辅料与化学

药物所使用的辅料基本相同，例如常用的亲水凝

胶材料、十八醇及一些产气发泡材料。中药胃滞

留制剂的评价方法也同样与上述的胃滞留制剂评

价方法一致。但是中药胃滞留缓释制剂有效成分

多，其体内释放吸收具有多样性，且其制备成胃

滞留制剂的目的也各不相同，主要集中在以下几

方面。 
4.1  治疗胃部疾病 

左金丸功效为泻火疏肝、和胃止痛。临床上

常用左金丸治疗胃溃疡十二指肠溃疡等疾病。许

峰等[51]以 HPMC K4M 为亲水凝胶骨架材料，微晶

纤维素为填充剂，NaHCO3 为助漂材料，制备出左

金丸胃漂浮型缓释微丸，其起漂时间<1 min，持续

漂浮时间>10 h，其主要成分盐酸小檗碱在 12 h 的

累计释放率>90%。 
4.2  pH 依赖性 

丹参总酚酸是丹参的水溶性提取物，丹参总

酚酸的主要成分丹酚酸 B 在较低 pH 条件下其有

水分配系数较高，更易吸收。杨丹丹等[52]采用挤

出滚圆法，分别以壳聚糖、HPMC 和卡波姆为黏

附材料，十八醇为漂浮材料，微晶纤维素为成型

剂，制备丹参总酚酸黏附漂浮微丸。体外释放时

间达 12 h。丹参总酚酸壳聚糖微丸和丹参总酚酸

HPMC 微丸相对生物利用度分别为 177.08%和

172.03%，显著提高其体内吸收率。 
4.3  吸收部位在小肠上端 

铁的主要吸收部位是在十二指肠。因而延缓

补铁剂在胃内的滞留时间是提高补铁剂生物利用

度的关键因素。史琛等[53]以丙烯酸树脂Ⅱ、羟丙

基甲基纤维素、聚维酮等为辅料，粉末直接压片

制备了当归多糖铁缓释片。体外漂浮时间可持

续>10 h，其相对生物利用度为 134%，更好地解决

了铁吸收的问题。 
4.4  延长吸收时间 

雷公藤总二萜内酯类是其主要的活性成分，

同时也是其毒性成分，以期延长制剂在胃内的滞

留时间，提高其在小肠的吸收，减少服用次数，

并使血药浓度趋于平稳，从而达到减毒增效的目

的。张伟等[54]采用挤出滚圆法制备胃漂浮空白微

丸(以 90%十八醇为助漂剂)，采用流化床包衣技术

依次进行载药层和缓释层包衣，制得的雷公藤胃

漂浮缓释微丸在人工胃液中立即起漂，8 h 漂浮率

均>80%，所制雷公藤胃漂浮缓释微丸具有良好的

漂浮性能。 
关于中药胃滞留制剂现阶段还有许多问题需

要解决。主要有以下几个方面：①多数中药治疗

疾病的药效物质基础还不明确，且提取物中还含

有大量无效成分，制备成制剂后的剂量过大；
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②大多数中药有效成分的吸收部位及理化性质特

点不明确，对于制备胃滞留制剂带来较大难度；

③中药药动学方法的建立也比较困难。虽然与化

药胃滞留制剂相比，中药胃滞留制剂制备还有上

述困难存在，但是其具有较为广阔的研究空间，

开发新型的胃滞留现代中药制剂必将成为中药制

剂未来发展的方向。 
5  胃滞留制剂研究现状 

胃滞留给药系统的类型多种多样，从目前市

场和临床研究中不难发现，漂浮型系统是应用最

为广泛的，而磁导向型系统则鲜有存在。现列举

部分国内外上市的胃滞留制剂，多集中于化药开

发上，中药方面较少，见表 3，仅供参考。 

表 3  国内外上市的部分胃滞留制剂[55-56] 

Tab. 3  Marketed gastroretentive products at home and 
abroad[55-56] 

药品通用名 胃滞留类型 公司 

硫酸庆大霉素缓释片 泡腾溶胀漂浮型 江西制药，中国 

氧氟沙星缓释片 
 

泡腾型 
 

RANBAXY LABSLTD， 
印度 

环丙沙星缓释片 
 

泡腾型 
 

RANBAXY LABSLTD， 
印度 

利福昔明 黏附型 Lupin，印度 

美多芭缓释胶囊 非泡腾型 ROCHE，英国 

苄丝肼和左旋多巴缓释

胶囊 
非泡腾型 
 

ROCHE，英国 
 

盐酸二甲双胍缓释片 折叠膨胀型 Galanix，法国 

盐酸哌唑嗪 泡腾溶胀漂浮型 Sun Pharma，日本 

头孢克肟 漂浮型 Galenix，法国 

曲马多 漂浮型 Galenix，法国 

巴氯芬 多层包衣溶胀系统 Sun Pharma，印度 

地西泮 漂浮型 ROCHE，英国 

米索前列醇 漂浮型 Pharmacia Limited，英国 

铝镁抗酸剂 
 

漂浮型 
 

Pierre Fabre medicament，
法国 

硫酸亚铁复合维生素 
 

漂浮型 
 

RANBAXY LABSLTD， 
印度 

普瑞巴林 溶胀漂浮型 Pfizer，美国 

巴氯芬 溶胀漂浮型 Sun Pharma，印度 

卡维地洛 胃滞留渗透泵 GlaxoSmithKline，英国 

6  存在问题和展望 
目前临床治疗中会应用一些吸收窗窄的药

物，若能使用胃滞留给药系统，则治疗效果会极

大提升。然而有效的胃滞留药物递送系统必须能

够承受蠕动力、收缩、研磨和搅拌作用，以抵抗

胃的过早排空[57]。此外胃滞留药物输送系统不适

合那些可能引起胃部刺激或在酸性介质中不稳定

的药物。 
胃滞留给药系统凭借其在胃肠道疾病治疗方

面独特的优势，在口服制剂领域迅速成长起来。

随着新技术、新辅料的不断研究发现，该系统会

在胃部靶向给药、口服缓控释等方面蓬勃发展[58]。

但目前制备方法所用的毒性有机溶剂较多，生产

过程复杂，缺少具有通用性的胃滞留给药系统的

载体，使其可以适用于多种适合胃滞留给药的药

物制备成胃滞留制剂，类似的载体系统还需要进

行更深入研究，而且，其体内外评价还没有一个

统一国际认可的标准。正因为还存在上述为问题，

该类剂型还需要不断地完善。相信随着新技术、

新材料和新工艺的开发与应用，胃滞留给药系统

将更加完善。 
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