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中药药剂学研究前沿: 组分制剂技术基础与关键科学问题 
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摘要: 组分制剂在遵循中药整体性和系统性的基础上, 将中药多成分的复杂问题简易化, 为中药制剂的发
展提供了一种有效的、可行的模式, 已成为中药制剂研究的热点, 也被认为是实现中药现代化的有效途径之一。
本文在既往组分相关研究的基础上, 结合本课题组的研究工作, 重点针对组分性质及其表征技术、组分释药单元
的构建及多元释药系统等方面阐述组分的研究前沿, 探讨组分制剂技术基础与关键问题, 为相关研究者带来一
定的启发及思考。 
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Abstract: Based on the integrity and systematicness of Chinese medicine, the components preparation     

simplifies the complex problems of multi-components of Chinese medicine, provides an effective and feasible 
model for the development of Chinese medicine preparation.  It has become a hot topic in the research of 
preparation, and is also considered as one of the effective ways to realize the modernization of Chinese medicine.  
Based on the previous research on multi-components and the work of our research group, the research frontiers of 
multi-components are elucidated, including the properties and characterization techniques of components, the 
construction of components release unit, and the multiple drug delivery system.  The purpose of this paper is to 
explore the technical basis and key problem of components preparation, and then bring some inspiration and 
thought to the relevant researchers. 
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 中药制剂原料前处理是中药剂型发展的重要组

成部分。纵观中药制剂的发展历程, 分析中药前处理
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过程技术特征, 可分为直接粉碎或初步提取、粗放提
取或初步除杂、精制纯化 3个阶段 (图 1)。在中药制
剂形成过程中, 首先由于技术手段的限制, 形成了以
粉碎、煎煮、浸泡为前处理的丸、散、膏、丹等第一

代中药制剂, 具有粗大黑、药物分子混合释放等特
点。随着中药制剂技术及提取分离技术的发展, 形成
了以提取、除杂为前处理的中药片剂、颗粒剂、胶囊

剂、注射剂等第二代中药制剂, 但由于中药成分的复 
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Figure 1  Developing process for Chinese medicines preparations  
 
杂性及提取、纯化、制剂技术水平的限制致使第二代

中药制剂仍存在提取粗放、物质基础不明、无序释药

和口服用量大等问题。膜分离技术、色谱技术等精制

纯化新技术快速发展、各学科间高度融合, 分子生物
学、网络药理学及各种组学技术等在中药研究领域的

渗透, 使快速分离、纯化、富集、分析、表征和辨识
筛选中药活性组分/成分成为可能。因此, 中药制剂前
处理技术逐渐从简单的粉碎、提取向分离、纯化、精

制发展, 为组分的获取提供一定的技术支撑。另外, 
随着研究的不断深入, 中药物质组分逐渐清楚, 临床
疗效趋向明确, 为组分制剂的发展提供坚实的基础。 

本课题组在既往中药组分相关研究的基础上 , 
结合自身的研究工作 , 创新性地提出了“组分结
构”理论, 认为通过科学化的剂型设计, 采用组分制
剂技术, 可在一定程度上改善组分的生物利用度, 提
高其临床疗效, 对促进中药现代化及国际化具有重
要意义。考虑到中药成分的复杂性及中药药效的多样

性, 尤其是中药复方、化学药物制剂所采用的研究方
法不宜生搬硬套地应用到组分制剂的研究中。目前, 
组分制剂的研究尚未形成一套完整的理论及技术体

系, 即仍存在未解决的科学关键问题——基于组分
性质的中药释药系统设计理论及其相关技术。对于基

于组分性质的中药释药系统设计理论及其相关技术, 
主要分为以下三点: 第一, 组分制备及其表征技术; 
第二, 基于组分性质的组分制剂单元设计理论与技
术基础; 第三, 体现中医药整体观的结合组分性质的
中药释药系统设计理论与技术基础。基于以上组分    

制剂的关键科学问题, 本文将着重探讨组分性质及
其表征技术、组分释药单元设计、多元释药系统的     
构建方法及思路, 以期阐明组分制剂技术基础与关
键问题, 抛砖引玉, 为相关研究者带来一定的启发及
思考。 
1  中药物质基础“组分结构”理论的科学内涵与中
药组分 

自从中药组分出现以来, 涌现出众多的中药组
分的新名称, 中药组分的概念呈现各说各家的多样
化发展趋势, 那么中药组分的真正意义与内涵是什
么呢? 

“中医传药不传量”或“中医不传之秘在于

量”的认识表明组成复方的各单味药之间的量及量

关系是防病治病的关键, 那么组分作为中药物质基
础基本单元, 组分内/组分间也必然存在着复杂的量
比关系。组分内/组分间复杂的量比关系即为“组分
结构”[1], 本课题组提出的“组分结构”理论[2]明确

指出组分具有稳定的三维结构, 第一维是成分明确
的单体; 第二维是具有相同母核结构的成分构成的
组分, 组分内各成分存在一定的量比关系; 第三维是
多组分按照一定的量比关系构成的整体[3]。在“组分

结构”理论的基础上, 本课题组认为中药组分应是
由同一类别成分按照一定的比例有机组合形成的具

有完整“结构”和特异药理活性的单元, 包含几个
或数十个已知或未知的化学成分, 可反映中药整体
效应。 

在中医药君臣佐使及辨证论治的基本思想上 , 
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需重点开展组分间/组分内量比关系与生物效应关系
的研究, 从单一成分的量-效关系丰富为可代表整个

中药物质基础的多维结构的质-效关系, 从而打破传
统的有效成分的定义, 为阐明中药多成分物质基础
提供了可能, 有可能成为实现中药制剂现代化及国
际化的突破口。 
2  中药组分性质及表征 

组分作为第三代中药制剂的原料, 其性质 (图 2)
有别于传统的中药粉末及中药提取物。组分性质及表

征是组分制剂技术研究的核心, 更是单元制剂技术
及组分多元释药系统构建的重要基础。 
2.1  组分结构解析 

组分构成、组分内各要素的量及各要素间的量    
比关系是决定组分性质的基础, 故组分结构特征解
析是组分性质及其表征的前提。在对组分结构进行   
解析时, 可采用高效液相、气相、液质联用及气质联
用等现代分析手段, 明确组分构成, 分析组分内各要
素的量及各要素间的量比关系。本课题组采用高效   
液相对赤芍萜苷组分进行结构解析时, 发现赤芍萜
苷组分主要由芍药苷、芍药内酯苷、苯甲酰芍药苷及

氧化芍药苷 4 种成分组成 , 其中芍药苷的含量为
33.8%, 芍药内酯苷含量为 21.1%, 苯甲酰芍药苷含
量为 1.9%, 氧化芍药苷含量为 3.5%, 4种成分的比例
关系为 17.7∶11.1∶1.0∶1.8, 总质量占萜苷组分整体
的 60.38%[4]。 
2.2  理化性质 
2.2.1  外观性状  不同的中药组分由于具有不同的

化学组成, 故其形态、颜色及气味不同。中药组分是
由具有相同或相似的母核结构的化学成分经精制纯

化后的产物, 故组分形态是各成分在原有形态的基
础上经成分间相互作用产生的综合结果, 其最终形
态可能为结晶、非结晶, 亦或呈现出玻璃态、胶态及
液态等不同的相态。而对于母核结构上具有较多助色

团的组分则可呈现出一定的颜色, 且随着助色团的
增加, 颜色逐渐加深, 如蒽醌组分由于母核上酚羟基
等助色团的引入及共轭结构的存在, 使其呈现出黄、
橙、棕红甚至紫红色。组分的气味主要由组分内挥发

性成分产生, 是多种挥发性成分气味的叠加, 一般呈
现出较为强烈的芳香气味, 如挥发油组分。 
2.2.2  酸碱性  对于中药组分而言, 酸碱性是部分
组分固有的理化性质, 如生物碱组分主要由一系列
含氮化合物组成, 具有碱性, 能与酸结合成盐类物质, 
而醌类组分由一系列具有醌式结构的化合物组成 , 
多具有酚羟基, 具有一定的酸性。除醌类组分具有一
定的酸性外, 黄酮类化合物也多具有酚羟基, 显酸
性。具有不同酸碱性的中药组分, 在不同 pH条件下, 
解离程度不同[5], 其稳定性及其在机体的吸收、分布
和排泄等过程也不同, 如不同酸碱性的组分具有不
同组织分布倾向, 酸性组分常与血浆蛋白高度结合, 
而亲脂碱性组分则倾向于储存在富含酸性磷脂的组

织和酸性细胞器中[6]。故在组分制剂过程中应充分考

虑酸碱性组分在不同 pH条件下的解离程度及其组织
分布特性, 合理选择制剂辅料及制剂技术。 
2.2.3  溶解性  组分的溶解性指组分溶解于分散介 

 

 
Figure 2  Components properties  
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质中游离出组成成分的能力, 组分的溶解性与其介
质有关, 同一组分在不同的介质中溶解性不同。对于
口服给药方式而言, 组分溶解于胃肠道消化液并游
离出药效成分是组分吸收的第一步, 若组分在胃肠
道中的溶解性差, 则直接影响组分的吸收, 进而影响
其临床疗效。组分体外溶解性考察是评价组分溶解性

的主要方法, 常以水溶性及脂溶性表示, 一般认为极
性较大的组分水溶性较好, 如多糖类组分、黄酮苷和
蒽醌苷等苷类组分等, 而极性较小的组分往往具有
较强的脂溶性, 如挥发油组分。 
2.2.4  稳定性  化学稳定性: 中药组分的稳定性是
保证组分有效性的基础, 组分内成分的不稳定变化
不仅会降低组分的整体疗效, 甚至还可能产生毒性, 
故对于含有易氧化、水解、聚合及互变的组分应注意

维持其化学稳定性。影响组分稳定性的因素很多, 但
最主要因素为组分内化学成分自身稳定性, 如酚酸
类组分本身稳定性欠佳, 在强光照射的情况下, 就容
易氧化变质。挥发油组分在与空气、光线接触后会被

逐渐氧化, 使其相对密度增加, 形成树脂样物质, 具
有一定的不稳定性。除组分自身因素外, 温度、湿度、
pH、光、氧气和溶媒等也可影响组分的稳定性, 如当
pH 升高时, 组分的碱性越强, 其氢氧根离子浓度就
越高, 则产生的催化反应会加剧该组分药物氧化, 增
加其不稳定性。另外, 溶媒对药物稳定性也具有一定
的影响, 溶媒的极性是由共价键中电荷分布不均匀
产生的, 极性较大的溶媒增加组分的不稳定性, 产生
一定的水解反应。 

胃肠道稳定性: 中药组分胃肠道稳定性主要与
组分的酸碱性、胃肠道 pH值及胃肠道消化液有关。
有些组分受胃肠道 pH或消化道中菌群及内皮细胞产
生的酶的作用, 其在吸收前后产生化学降解、酶降解, 
或者在肠道下段被细菌菌丛代谢, 从而使得母体药
量减少, 降低生物利用度。因此, 对于胃肠道不稳定
的组分不宜采用口服给药, 而应该用注射或其他的
给药方式。 
2.2.5  “手性”  目前药物的手性问题越来越引起
科学界的关注, 药物的手性在生命科学领域中具有
重要意义。中药糖苷类、木脂素类、黄酮类、三萜类、

甾体类和生物碱类等均包含大量的手性成分。在对中

药组分性质研究中, 本课题组认为组分中手性成分
的研究应为组分性质研究的重点之一, 着重进行组
分中手性成分的辨识。在对手性成分准确辨识的基础

上, 探讨组分内手性成分的存在是否使组分具有一
定的“手性”, 并在确认组分“手性”性质的前提

下, 进一步解析手性成分或“手性”组分与其临床
疗效之间的相关性。 

对于组分而言, 由于手性成分的存在, 不可排除
组分的“手性”现象, 但也可能由于中药组分的提
取过程多为非手性环境, 致使在非手性环境下具有
相同的物理性质的对映体不能被完全区分, 在组分
内对映体含量相当的情况下, 产生组分“手性”消
失的现象。组分的“手性”性质是本课题组在手性分

子的基础上提出的新观点, 对于“手性”组分是否
像手性成分一样在特定的构型下具有较强的生理活

性, 仍需进一步验证。 
2.2.6  粉体学性质  中药组分多以粉末作为制剂前
原料, 故组分的粉体学性质是制剂前重要的研究内
容。粉体的粒形、粒径分布、比表面积及孔隙率等粉

体外貌结构可影响粉体的流动性、可压性等性质, 进
而影响该粉体的成型性。一般粒径较大、表面规则、

光滑的球形颗粒的比表面积相对较大、流动性也较好, 
粉体的粒形常以球形度和凸起度两个参数表征, 分
别用来衡量粒子与圆形的接近程度及颗粒的表面粗

糙程度, 当粉体粒径分布较为均匀时, 粉体压片后可
有效减小片重差异。 

组分粉体的含水量、吸湿性、流动性和密度等性

质是影响组分粉末制剂难易程度的关键。粉体的黏

性、含水量及吸湿性是影响粉体稳定性的重要因素, 
其中粉体吸湿性由吸湿初始速度、吸湿加速度及平衡

吸湿量表征。一般而言, 粉末的水溶性越强, 吸湿初
速度和平衡吸湿量越大, 吸湿加速度越小。粉体吸湿
后易呈现分散性差、流动性差、黏性增强和团聚等现

象, 严重影响组分粉末的制剂成型性。组分粉体的松
密度及振实密度可体现该粉体的堆积性能; 粉体的
流动性可用休止角、平板角、压缩度、凝集度和黏性

等表征, 也可用质量流率法、Carr指数法和 Jenike法
对其进行综合评价。 
2.3  中药组分生物药剂学研究 

组分生物药剂学主要是研究组分的吸收、分布、

代谢、排泄过程及药动学参数, 阐明组分内各成分相
互作用和组分间相互作用与机制。 
2.3.1  吸收  药物在体内的吸收主要包括溶解和渗

透两个过程, 药物从制剂释放到消化液中, 实现药物
的溶解过程, 溶出的药物透过胃肠道上皮细胞进入
血液循环, 完成渗透过程[7]。故组分除需具有一定的

溶解性外, 还需具备一定的渗透性才能透过胃肠道
上皮细胞黏膜进入血液循环, 被机体吸收。组分的渗
透性反映组分透过胃肠上皮细胞的能力, 与组分的



 贾晓斌等: 中药药剂学研究前沿: 组分制剂技术基础与关键科学问题 · 1947  · 

 

脂溶性相关, 常用油水分配系数进行表征, 油水分配
系数大小能说明药物的亲脂、亲水情况, 预测药物跨
膜转运的难易程度。一般来说, 具有较大 log P值的
组分往往具有较强的脂溶性, 具有较好的胃肠渗透
性。此外, 组分的酸碱性、粒径大小等理化性质对胃
肠吸收具有不同程度的影响。由于受到胃肠道内 pH
的影响, 呈一定弱酸或弱碱性的组分, 会以未解离型
和解离型两种形式存在, 而构成消化道上皮的类脂
膜是药物吸收的屏障, 能使脂溶性较大的未解离型
分子顺利通过, 解离型的离子型分子则不易透过, 难
以吸收。组分的粒径越小, 与体液的接触面积越大, 
则溶出速度增大, 吸收加快。 
2.3.2  分布  组分的理化性质和机体各部位的生理、

病理特征是决定组分分布的主要因素, 其中对组分
的酸碱性、脂溶性等理化性质的研究是预测组分分布

特性的关键。弱酸性及弱碱性组分的分布受细胞外液

pH的影响, 弱酸性组分在细胞外液 pH下容易产生解
离, 不易进入组织; 弱碱性组分在血液 pH 下很少解
离而易进入组织。组分的脂溶性也可影响组分的分布, 
脂溶性高的组分越容易透过血脑屏障进入脑内产生

药效。在跨膜转运时, 脂溶性高的组分易于进入细胞
内, 也容易在脂肪组织中的分布蓄积。此外, 组分内
各成分的化学结构中某些基团的变动也可能通过影

响组分整体脂溶性, 进而影响组分分布情况。 
2.3.3  代谢  组分药物吸收进入机体后, 在各种酶
及体液的作用下, 组分内各成分的化学结构发生改
变, 产生代谢产物, 一般而言, 代谢产物极性都比原
形药物大, 故容易从机体排出。组分内手性成分可影
响组分整体代谢, 手性成分存在立体选择性代谢, 其
中手性药物底物的立体选择性、底物与产物的立体选

择性及对映体代谢过程的手性转化均会影响组分整

体的代谢。另外, 组分内对映体的代谢清除率差异也
可通过不同的代谢途径表现出来。 
2.3.4  排泄  组分的排泄与药效、药效维持时间密切

相关, 其中肾脏排泄及胆汁排泄是排泄的主要途径。
当某种组分的排泄速度增大时, 保留在血中的药量
减少, 药效降低。一般而言, 水溶性及分子量小的组
分常由肾排泄消除, 在肾小球滤过中亲脂性成分易
被重吸收, 而水溶性成分不被重吸收, 能迅速从尿中
排泄。对于极性太强而不能在肠内重吸收的有机阴离

子和阳离子, 胆汁排泄是其重要的排泄机制。另外, 组
分的酸碱性对其排泄也有一定的影响, 对于弱酸性
组分, pH 升高可增加其解离程度, 导致重吸收减少, 
肾清除率增加; 而对于弱碱性组分, pH的升高, 可使

组分的解离程度减少, 重吸收增加, 肾清除率减少。 
2.3.5  药动学研究  组分的药效作用是组分内多成

分共同作用的结果, 以 1个或几个成分在体内的量变
规律表征中药组分整体药动学性质显然是不合理的。

组分的药动学研究应注重组分整体药动学性质, 通
过研究组分整体在机体内吸收、分布、代谢和排泄规

律, 揭示组分内相似成分的体内外共性规律。在对组
分吸收、分布、代谢和排泄规律研究的基础上, 结合
统计矩总量的药动学研究方法[8]、中药多组分整合药

代动力学[9]及多组分多维向量归一的“总量”药动

学研究方法[10], 引入整体总量统计矩、多维向量校正
理念及药代动力学参数、药效权重系数等参数, 实现
对中药组分整体药动学性质的表征。 
2.3.6  组分内各成分相互作用与组分间相互作用与
机制研究  成分间相互作用是多成分联合用药时的

常见现象, 如人参皂苷 Rg1、人参皂苷 Rb1和五味子
素相互作用时, 人参皂苷 Rb1 和五味子素可明显延
缓人参皂苷 Rg1 在大鼠血清中的清除[11]; 五味子甲
素、乙素、醇乙及酯甲与地高辛合用时均可升高地高

辛的血药浓度[12]。组分作为一种多成分体系, 其整体
性质除与各成分固有性质有关外, 也涉及到组分内/
组分间各成分的相互作用。组分内/组分间各成分相
互作用时可能协调增效, 亦或药效相消, 甚至可能产
生毒副作用, 故对组分内各成分相互作用与组分间
相互作用与机制研究是保证组分制剂安全有效的关

键, 应作为组分制剂的重点研究内容之一。 
2.4  成药性 
2.4.1  毒性  随着不断出现的临床不良反应, 中药
的安全性问题逐渐受到重视。组分作为中药现代化的

发展方向之一, 组分的毒性及其安全性评价应得到
足够的重视。药物在体内大量蓄积是其产生毒性的    
重要原因之一, 当长期连续用药时, 具有特殊亲和性
的药物从组织中解脱入血的速度比进入组织的速度

慢, 使组织内药物浓度不断增加, 最终导致蓄积中
毒。对组分整体理化性质的研究是规避组分蓄积中毒

的前提, 如油水分配系数较高的亲脂性组分极易从
水性血浆环境中分布进入脂肪组织, 长期连续用药
可导致该组分在脂肪组织中大量蓄积, 产生毒性反
应。一般而言, 药物的代谢产物的极性都比原型成分
大, 易于从机体排出, 但含有酚羟基的成分的甲基化
代谢产物的极性反而降低, 不易从机体排出而产生
蓄积。目前“无毒”成分的潜在毒性逐渐被发现, 如
蒽醌类、皂苷类和生物碱类等成分存在一定的安全风

险, 涉及对多种组织器官包括肝脏、肾脏等在内的毒 
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性[13]。因此, 在明确组分毒性成分的基础上, 采用毒
代动力学的原理和方法[14], 搞清组分的量效-毒效关

系, 调整给药剂量或给药时间, 制定较为合理的剂量
使用范围, 避免其毒性的发生。 
2.4.2  药效  中药经过几千年实践的验证, 其疗效
是毋庸置疑的。在遵循中药组分中各成分含量及比    
例关系的前提下, 中药组分研究尝试对多个成分进
行敲入敲出、配伍优化, 选择与中药整体药理作用无
统计差异的 N 个代表性成分, 使其代表中药的整体
效应, 如本课题组研究发现三草方的黄酮类及萜类
组分对两种人肺癌细胞株 SPC-A-1 和 A549 具有较    
强的抑制作用, 且对 Lewis小鼠肿瘤生长具有抑制作
用, 还可提高荷瘤小鼠的胸腺指数, 表明三草方中的
黄酮类及萜类组分配伍后具有明显的协同抑瘤活     
性[15]。中药组分的药效是评判该组分整体成药性的

基础, 是对其进行理化性质考察及剂型设计的前提。 
2.5  组分整体性质表征与组分生物药剂学分类系统
构建 

组分制剂的研究中, 组分的整体性质不能简单
地采用单一成分的性质表示, 故本课题组将组分性
质落在组分整体性质表征上, 基于组分的复杂特性, 
提出用有限个代表性成分 (累加综合药效与原提取
物整体药效无统计学差异) 的综合性质表征该组分
的整体性质。 
2.5.1  相似度评价  为科学的评价组分性质, 采用
相似性分析作为表征组分整体性质的关键评价指标

之一, 将向量夹角余弦 (Cosine) 及格鲁布斯 (Grubbs) 

法作为组分相似性分析的主要方法, 分别进行趋势
分析及差异性判断。在拟合各性质值的基础上, 采用
各代表性成分个体性质相对于组分综合性质的离散

程度, 即离散度, 评价组分内代表性成分性质值的波
动情况及其相对于组分综合性质的偏离、分散情况。

最终根据相似度分析结果, 对于离散度小的组分可
将其归为一类, 而对于离散度大的组分则将其分为
不同的亚组分 (图 3), 以避免性质差异显著的某些成
分影响组分整体性质的表达。 
2.5.2  中药组分整体性质表征方法  在采用离散度

指标及相似性分析对组分进行组分及亚组分划分后, 
需对其整体性质进行表征。因组分中各成分存在一定

的量比关系, 故组分中各成分对组分整体性质的影
响程度不同, 而权重系数可用来表示某一指标在该
指标系统中的重要程度。本课题组在中药多组分发挥

整体药效的基础上, 创新引入以质量分数[16]、药效贡

献率系数法[17]及 AUC暴露量等为指标项的权重系数, 
综合表征中药组分整体性质[18]。在以上组分表征技

术的基础上, 本课题组进行了相关实践, 如在对丹酚
酸组分中代表性成分进行药效贡献率及油水分配系

数表征时, 采用 CRITIC 权重法评价代表性成分的药
效贡献率, 以质量权重系数和药效贡献率相结合整
合表征组分整体的油水分配系数, 为组分整体表征
提供一定的参考[19]; 采用质量分数权重法对银杏黄
酮组分及银杏内酯组分的溶解性及油水分配系数进

行表征发现, 与直接加和法相比, 质量分数权重系数
整合表征中药组分性质更为科学合理[16, 20]。 

 

 
Figure 3  Characterizationof components properties  
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2.5.3  组分生物药剂学分类系统 溶解性及渗透性是

组分最为重要的两个性质, 直接影响组分的疗效, 故
本课题组着重将组分的溶解性及渗透性作为组分制

剂前组分整体性质研究的关键, 通过相似度评价综
合分析组分整体的溶解性及渗透性, 对于离散度大
的组分, 将其划分成不同的亚组分。并在生物药剂学
分类系统的基础上[21], 结合组分综合性质值以溶解
性及渗透性为主要生物药剂学指标提出中药组分生

物药剂学分类系统[22], 将组分分为 I类组分 (高溶解
性、高渗透性)、II 类组分 (低溶解性、高渗透性)、
III 类组分 (高溶解性、低渗透性) 和 IV 类组分 (低
溶解性、低渗透性)。 
3  以组分为基本单元的释药单元制剂技术 

在组分制剂中, 溶解性和渗透性是影响组分生
物利用度的 2个主要因素, 只有同时具备较高的溶解
性及渗透性的中药组分才能进入血液循环而被吸收, 
才具有一定的生物利用度[20], 故在对组分理化性质
及生物药剂学性质表征时, 组分的溶解性及渗透性
是组分性质的重点考察内容。对于具有较好溶解性及

渗透性的组分, 如中药组分生物药剂学分类系统中
的 I类组分, 在制剂过程中应注意选择不影响其溶解
性及渗透性的辅料, 而对于溶解性或渗透性较差的
中药组分, 如 II类、III 类及 IV类组分, 则应采用能
够改善组分溶解度及渗透性的制剂技术对组分自身

缺陷进行修饰, 将其制备成具有较高生物利用度的
释药单元 (图 4)。对于溶解性较差的组分, 在制剂过
程中除了加入增溶剂、助溶剂外, 还可通过固体分散
体技术[23]、O/W型微乳、自微乳技术、包合技术[24]、

粉体改性技术[25]、液固压缩技术、微丸技术和纳米

技术等提高组分的溶解性及溶出速度; 对于渗透性
较差的组分, 除可通过脂类制剂包载的方式提高渗
透性外, 还可以通过添加吸收促进剂[26]及采用 W/O
型微乳、自微乳技术[27]、磷脂复合技术[28]、生物黏

附技术[29]和脂质纳米技术等提高难渗组分的渗透性; 
而对于溶解性及渗透性均存在缺陷的组分, 则需从
提高溶解度及改善渗透性两个方面对组分的自身缺

陷进行修饰, 如加入表面活性剂、增溶剂及吸收促进
剂等, 此外还可采用穿膜肽复合胶束[30]、干乳技术[31]、

乳铁蛋白纳米粒[32]和纳米混悬剂技术[33]等增加组分

吸收, 提高生物利用度。 
在对理化性质及生物药剂学性质缺陷的组分进

行修饰时, 也应同时考虑组分的药动学性质, 根据组
分自身药动学性质及疾病轻重缓急, 将其制备成具
有缓释、速释、匀释功能的微丸、微乳和纳米粒等释

药单元, 以提高组分的生物利用度, 发挥最大疗效。
如彭长春等[34]在复方丹参片释药系统制备时, 将水
溶性组分制备成速释单元, 脂溶性组分制成缓释单
元, 通过程序性释药的方式, 使其实现迅释治标、缓
释治本, 最终达到标本兼治的目的。 
4  基于中药多组分多单元制剂技术的多元程序释药
系统构建 

自 2006 年起, 杨明等[35]提出构建“现代中药复

方释药系统”的研究思路; 冯怡等[36]从世界药物释

药系统市场和中药复方释药系统研究概况出发, 提
出采用制剂技术改变复方中有效组分的不同释药行

为, 使中药复方得到最大限度的体现和发挥。本课题 
 

 
Figure 4  Research frontiers of Chinese medicine pharmaceutics: property characterization, preparation technology and delivery system 
of components  
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组在组分中药及“组分结构”理论的基础上提出

“基于物质基础组分的中药多元释药系统”[37]的概

念, 认为中药多组分释药模式应是多元化的, 应结合
疾病的轻重缓急、临床用药目的及各组分释药单元的

特点, 采用现代多元化制剂技术构建多元释药系统, 
依据多组分程序性释药, 实现多组分在时间及空间
上的有效分布, 优化多组分的配伍效应, 充分发挥多
组分协同作用特点。 
4.1  中药组分多元释药系统的构建 

理论依据: 中医方剂配伍理论和中药药性理论
提示, 中药以多组分配伍、协同作用的形式起到标本
兼治的目的, 其释药方式应是多元化的; 中药多组分
间不同的理化性质及生物药剂学性质提示, 单一型
制剂根本无法满足中药多组分的特点, 根据组分的
不同性质采用不同的制剂技术才是提高组分生物利

用度的正确选择; 中药组分间不同的药动学性质及
疾病的轻重缓急提示, 根据疾病的需求调整各组分
释药时间及释药部位是提高中药临床疗效的有效策

略。故构建组分多元释药系统, 是符合中药多组分协
同起效原则, 改善各组分生物利用度, 提高中药临床
疗效的有效途径。 

技术支撑: 目前可应用于中药组分多元缓释系
统构建的制剂技术有多元包衣技术、分层压片技术和

渗透泵技术等。多元包衣技术可实现分区段或分时释

药, 分区段释药主要依据胃肠系统 3 个区段下不同
pH水平, 由不同的包衣材料依赖 pH梯度实现分区释
药, 分时释药制剂是将释药单元进行 2 次包衣, 在溶
胀层外再分别包以不同厚度的控释层制成的, 不同
的控释层厚度对应不同的释药时间, 最终实现多组
分程序性释药, 如舒胸缓释胶囊[38]的多元定时释药

研究。分层压片技术按组分的理化性质差异将其分层

处理, 添加不同阻滞剂, 采用不同辅料种类及配比、
给予不同的压力等压制成若干层片, 实现不同药层
多组分的程序性释放, 如廖正根等[39]以难溶层成分

及水溶层成分的溶出和吸收特点为依据, 制备了桂
枝茯苓难溶层和水溶层双层缓释片。渗透泵技术是通

过渗透压促使药物从半透膜释药孔释放出来, 目前
口服中药渗透泵片多以微孔渗透泵片为主, 与单一
释药孔相比, 多微孔不会出现局部高药物浓度对胃
肠道的刺激, 如 Li 等[40]以包含致孔剂的醋酸纤维素

为包衣材料利用泡腾技术和渗透泵技术制得复方丹

参渗透泵片, 实现多元释药。 
实践应用: 本课题组在多元系统构建方面进行

一系列的实践, 在中医药理论的指导下运用多元制

剂技术构建了通脉微丸多元释药系统, 将疏通血管
的葛根素黄酮组分、丹参酚酸组分和川芎酚酸组分设

计成速释单元, 使其能够迅速释放发挥药效, 将保护
心肌细胞的丹参酮组分设计成缓释单元, 使其能够
缓慢释放持久保护心肌细胞, 通过程序性释药, 将速
效与长效结合达到标本兼治的目的[41]。此外, 复方丹
参[34]、舒胸缓释胶囊[42]和大川芎方[43]等模型药物对

中药多元释药系统的成功实践, 共同表明构建中药
多元释药系统的可行性, 同时也表明多元释药系统
可充分发挥中药复方整体作用特点及中药多组分整

体作用理念, 有利于推动中药组分制剂的技术转型
升级。 
4.2  多组分程序性释药 

在中药组分多元化释药系统中, 各组分释药单
元的释放是一个有序的、有机的程序性释放过程, 是
一种在考虑各组分的释放量、吸收量和释放速度的同

时, 又遵循中医药的整体观的释药方式。目前部分学
者指出的同步释放[44, 45]就是程序性释放的一种, 是
在考虑各组分同一时刻的吸收量问题、人体内载体或

生物酶数量限制等因素的基础上形成的一种特殊释

药形式。然而在中药现代化进程中, 不应一味地强调
同步释药, 而应提倡程序性释药, 程序性释药不受人
体内载体或生物酶数量限制, 可依据疾病的轻重缓
急及药效组分的整体药动学性质采用不同的制剂技

术合理安排各组分的释药时间及释药部位, 最终达
到改善生物利用度, 提高临床疗效的目的。 

程序性释药是中药现代化的发展趋势, 因药物
的消除速率与药物的浓度成正比, 程序性释药可以
避免多组分同时释药时产生的血药浓度骤升或骤降

等情况, 可使血药浓度维持在相对稳定的状态, 减慢
组分的消除速率, 增加机体对组分的吸收。根据疾病
的治疗需求及各组分的性质, 将药效组分设计成不
同的释药单元, 分别实现速释、缓释和匀释等, 最终
将其组装成多元化释药系统, 实现程序性释放, 以达
到标本兼治的目的。如魏元峰等[43]在中药多元释药

理念指导下, 根据大川芎方的作用特点及所含药味
川芎、天麻中有效组分的理化性质, 分别将其制成川
芎速释及缓释微丸和天麻速释及缓释微丸, 并通过
优化配伍组合后制成时间型中药复方多元释药系统, 
通过各组分程序性释药改变不同化学成分在体内外

释药特征, 使其起效快且药效维持时间长。 
4.3  中药组分多元释药系统的评价 

中药组分多元释药系统构建以提高组分整体疗

效为目的, 而中药组分多元释药系统评价则是衡量
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释药系统设计成败的关键。与化学药物相比, 中药组
分复杂多样且评价体系较为薄弱, 为建立以生物利
用度/生物等效性为核心的中药组分多元释药系统的
评价体系, 本课题组及其他研究人员均做出了有益
的探索和尝试。 

中药多组分整合药代动力学方法由王广基课题

组[9]首次提出, 该方法可用于表征中药组分在生物体
内的整体处置动力学特征, 反映整体效应物质在生
物体内的存留特性, 如李晓宇等[46]以三七总皂苷为

模型药物, 在自定义权重系数的基础上, 计算三七总
皂苷在大鼠体内综合浓度并建立整合药动学研究模

型, 探讨中药多组分整合药代动力学研究方法的可
行性, 结果表明建立的整合药动学研究模型符合经
典药代动力学模型特征, 所获得的参数能够最大程
度上表征中药的整体处置规律。除中药多组分整合药

代动力学外, 在中药组分多元释药系统的体外评价
中, 指纹图谱特征峰[47]、多指标定量指纹图谱[48]、中

药化合物组[49]、吸波面积法[50]、质量权重系数法[21]、

“统计矩总量动力学”[8]和“总量释放动力学”[9]等

方法也逐渐突破化学药物评价模式的束缚, 不再局
限于单一成分逐个评价。另外, 血药浓度法、生物效
应法等体内评价方法, 通过考察血药浓度、达峰时间
和生物利用度等, 对于中药组分多元释药系统的评
价也是一种新的探索与尝试, 对于建立系统的中药
组分多元释药系统的评价体系起到一定的促进作用。 
5  总结及展望 

组分制剂的研究正是中药系统性和整体性的体

现, 在中医药理论的指导下以中药成分多组化、制剂
技术多样化、释药系统多元化和药物释放程序化等体

现中药整体性及系统性特点。组分制剂研究中以中药

组分为研究对象, 将中医药理论与制剂理论有机融
合, 通过多学科知识的交叉研究, 为中药制剂的发展
提供有效的、可借鉴的模式, 可成为实现中药制剂发
展和走向国际化的一个突破口。 

传统中药制剂与组分制剂最明显的区别就在于

制剂前处理过程: 前处理是中药制剂的初始阶段, 其
中组分制剂的前处理过程更为复杂。由于饮片的产

地、基源及质量等差异, 如何获得恒定比例且批间稳
定的组分是目前组分制剂中急需解决的问题。此外, 
构建组分多元释药系统时, 如何准确地使各组分按
照既定的比例程序性释放, 如何建立各释药单元与
整体药效之间的联系、如何建立科学完善的中药组分

多元释药系统的体内外评价体系等均是组分制剂面

临的问题。总而言之, 组分制剂目前仍处于不断的探

索阶段, 对于组分制剂的发展, 应加强多学科知识的
交叉应用, 加强相关研究人员的学术交流, 以期实现
组分制剂的飞跃性发展, 为中药制剂的现代化与国
际化提供一定的助益。 
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