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聚乙二醇在中药制剂中的应用研究进展
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摘要：目的对聚乙二醇在中药制剂中的应用研究进展进行综述。方法查阅国内外文献，汇总近十几年聚乙二醇在中药制剂中的应用。
结果聚乙二醇被用于软胶囊剂、注射剂、栓剂、片剂、软膏剂、滴丸剂、巴布剂等多种中药制剂中，应用广泛，作用优良。结论重要水溶
性药用辅料聚乙二醇涉及各类中药制剂的制备，可安全、有效地提高中药制剂的质量。
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聚乙二醇（ｐｏｌｙｅｔｈｙｌｅｎｅ ｇｌｙｃｏｌ，ＰＥＧ）又名聚乙烯二
醇或聚氧乙烯二醇，为多元醇的聚合物，由环氧乙烷与
水或乙二醇逐步加成聚合得到的以羟基结尾的线性或
分支状聚醚高分子化合物。聚合度的不同引起相对分子
质量、性质、用途的差异可对反应条件加以控制，获得不
同相对分子质量的聚乙二醇聚合物。相对分子质量会影
响ＰＥＧ的性状，随着相对分子质量的增加，其性状呈现
由无色无臭的黏稠液体到蜡状固体的变化。制剂用ＰＥＧ
为混合物，ＰＥＧ２００，ＰＥＧ３００，ＰＥＧ４００，ＰＥＧ６００，ＰＥＧ２０００，
ＰＥＧ４０００，ＰＥＧ６０００，ＰＥＧ８０００，ＰＥＧ２００００等在中药制剂
中应用广泛，且适应性好。现介绍如下。
１ 药物溶剂
１． １ 中药软胶囊剂

相对分子质量为２００ ～ ６００的ＰＥＧ在常温下呈液
体状态，此状态下ＰＥＧ具有与水完全混溶性犤 １ 犦，在水溶
液中有较大的水动力学体积，且能与各种溶剂广泛相
容，略有吸湿性，是良好的中药软胶囊溶剂、稀释剂和增
溶剂。当植物油（如大豆油、玉米油、菜籽油、葡萄籽油、
玫瑰油等）不适合作活性药物配料载体时，ＰＥＧ则成为
首选材料。如在抗肿瘤中药复方鸦胆子油软胶囊制备过

程中，经实验绘制分散介质沉降体积比曲线证明，
ＰＥＧ４００分散冷冻干燥蟾皮超微粉与鸦胆子油的混悬剂
效果优于大豆油，溶液澄明，分散，均匀细腻犤 ２ 犦。妇科阴
道用软胶囊如莪术油、冰片软胶囊选用ＰＥＧ４００和
ＰＥＧ４０００的混合物牗 １． ５ ∶ １ 牘为稀释剂效果最佳，药物均
匀混悬，黏稠度适中，流动性好犤 ３ 犦。银曲胶囊长时间放置
易吸潮，且红曲提取浸膏油性较大，顾燕等犤 ４ 犦将其制成
软胶囊，内容物中分散剂选用熔点较高的ＰＥＧ６０００，稳
定性增强，生物利用度大大提升。

中药软胶囊囊材主要选用药用明胶，但药用明胶存
在崩解程度低等缺点。在囊皮中加入ＰＥＧ４００可加速软
胶囊的崩解，明显改善囊皮的硬度，归因于ＰＥＧ４００有
一定吸水作用，起到保湿效果，进而减小内容物对囊皮
的吸水作用。但不同用量的ＰＥＧ４００对囊皮的溶解性能
和稳定性影响不同。
１． ２ 中药注射剂

ＰＥＧ用作注射液的溶剂可提高药物溶解度，对遇水
不稳定的药物兼有稳定作用。可选用特定浓度的
ＰＥＧ３００和ＰＥＧ４００，以制成稳定的注射液。水飞蓟宾黄
酮类化合物（ＳＬＢ）在各种类型肝损伤方面起到了良好

·专论·
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的预防与治疗作用，常见临床口服剂型有片剂、胶囊剂
等，为了克服ＳＬＢ溶剂口服生物利用度低、首过效应严
重等问题，周琴琴犤５ 犦以ＰＥＧ４００作为ＳＬＢ溶剂，较无水乙
醇、丙二醇分散稳定性更好。以微乳作为给药载体制备
灯盏花素微乳注射液，选用聚乙二醇十二羟基硬脂酸酯
（ＨＳ１５）为乳化剂，ＰＥＧ４００为助乳化剂，测定微乳稳定
性参数（Ｋｅ）值为４． ０％，稳定性远高于甘油、１，２ －丙二
醇、无水乙醇作助乳化剂，在增加药物溶解度的基础上提
高了药物稳定性，避免了临床给药时药物析出沉淀犤 ６ 犦。
２ 润滑剂与黏合剂

中药提取物片剂的质量不仅取决于主药的性质，处
方组成、辅料性质和比例也影响其质量的好坏。载药量
大、可压性差的药物制备片剂更应选择合适的辅料犤 ７ 犦，
ＰＥＧ４０００和ＰＥＧ６０００是中药片剂（如可溶片、泡腾片、
口腔崩解片、靶向片剂等）常用辅料，是优良的黏合剂和
润滑剂。张洁犤 ８ 犦在制备灵芝复方胶囊时，选用黏合剂
ＰＥＧ６０００与润湿剂微晶纤维素制软材，颗粒成型性好。
ＰＥＧ６０００作润滑剂，能显著改善中药提取物粉末的压缩
成形性，其熔点低，加压部分溶解，后解压固化，颗粒间
形成“固体桥”，故药粉在较小压力下即可压缩成片，但
其无增强片剂硬度的作用犤 ９ 犦。ＰＥＧ可使片剂表面光滑、
有光泽，且不易损坏。少剂量高分子ＰＥＧ可防止糖衣片
剂之间粘结，片剂与药瓶之间粘结。
３ 中药药物载体
３． １ 基质
３． １． １ 中药软膏剂基质

中药软膏剂是以中医理论为基础、透皮给药的一种
剂型，为半固体外用制剂。ＰＥＧ作为水溶性软膏剂基质，
具有以下特点：１）对水有较高的溶解度，虽有油样外观，
却能与水以任意比例混合，但对有机溶剂（芳香族炭氢
化物＞脂肪族炭氢化物）比对水的溶解力就显著降低。
２）性质稳定，可溶解多种可溶性药物。３）黏稠度适中，易
涂布，无油腻感，释放和透皮吸收较快。４）有较强的吸湿
性，对皮肤病灶面的水性分泌物有吸收作用。５）基本
无毒，无刺激性。６）易清洗，不污染衣物，接受度好，广泛
应用于中药软膏剂中。如复方黑面神软膏基质经正交
试验分析，确定基质的ＰＥＧ４０００ ∶ ＰＥＧ４００ ∶吐温－ ８０ ∶
丙三醇最佳配比为６ ∶ １ ∶ ０． １ ∶ ０． ５，稠度适宜，稳定性
好，保证复方黑面神软膏有较好的透皮效果犤 １０ 犦。制备四
妙君逸软膏时，ＰＥＧ４０００ ∶ ＰＥＧ４００配比为４ ∶ ６时，四妙
君逸组方药物成型涂展性最好，且优于卡波姆、海藻酸
钠等基质犤 １１ 犦。正交试验法优选水溶性紫朱软膏基质，确
定最优处方为纯水、泊洛沙姆４０７、ＰＥＧ４００及ＰＥＧ４０００。
水溶性基质紫朱软膏可吸收糖尿病足后期分泌的脓性
渗出液，临床效果显著。值得注意的是，紫朱软膏中阿胶

类成分会与ＰＥＧ类材料聚结成块，故在选择中药软膏
剂基质时应把握中药材药性及特点，合理控制主药与辅
料的比例犤 １２ 犦。
３． １． ２ 栓剂基质

ＰＥＧ及ＰＥＧ混合物是良好的栓剂水溶性基质，在
水中能完全分散，进而促进药物的释放，且易于洗除，增
强患者用药的顺应性。除普通栓剂外，在中空栓、双层栓、
缓释栓等新型栓剂剂型中，ＰＥＧ水溶性基质同样性能优
良，如ＰＥＧ４００，ＰＥＧ１０００，ＰＥＧ２０００，ＰＥＧ４０００，ＰＥＧ６０００
等可用作栓剂基质。张翔等犤 １３ 犦以栓剂外观及累积释药
百分率为指标对甲基莲心碱栓剂进行考察，拟订基质
质量比为ｍ 牗硬脂酸聚烃氧＜４０ ＞酯牘 ∶ ｍ 牗 ＰＥＧ２０００ 牘 ∶
ｍ 牗甘油牘 牗 ７ ∶ ３ ∶ １ 牘，温度为６５ ℃时，制得的成型栓剂硬
度适宜、外观光滑、无气泡。李晓芳等犤 １４ 犦研制茶碱脉冲栓
中空栓用ＰＥＧ６０００及ＰＥＧ４００、泊洛沙姆、羧甲基纤维
素钠牗 ＣＭＣ － Ｎａ 牘作基质制成中空外壳，内装入茶碱－
聚维酮Ｋ３０固体分散体，制得茶碱脉冲栓剂，稳定保持
重现的时滞和时滞后药物的迅速释放。杨等犤 １５ 犦为降
低异烟肼的毒副作用特设计了异烟肼双层栓，外层以
ＰＥＧ１０００和ＰＥＧ４０００为基质载药制成低熔点栓，内层
以ＰＥＧ４０００和ＰＥＧ６０００为基质载药制成高熔点栓。异
烟肼双层栓实现在兔中血药浓度更快达到最大血药浓
度（Ｃｍａｘ），并维持一定平台期的血药浓度。为保证俄色总
黄酮牗ＥＳＥ牘降糖缓释栓剂在体温条件下软化至融化，选用
ＰＥＧ４００和ＰＥＧ４０００作基质，ＰＥＧ４００ ∶ ＰＥＧ４０００牗１ ∶ １牘、
硬脂酸含量为１５％时，药物累积释放度的ＲＳＤ ＜ ５％，
符合缓释要求犤 １６ 犦。经临床使用证明，ＰＥＧ在水溶性中药
栓剂基质应用广泛，效果优良。
３． １． ３ 滴丸剂基质

滴丸剂基质的选择对滴丸的形状是否圆润，表面是
否光滑有重要影响。当药物与基质在熔融状态时，药物
与基质的密度不同，比例不当会导致一定的分层，影响
滴丸质量。ＰＥＧ是中药滴丸剂中一类较理想的水溶性基
质，可容纳液体药物，溶散性能良好、无生理活性、化学
性质稳定。如利福平具有在水溶液中不稳定、易降解的
特性，张甲敏等犤 １７ 犦根据滴丸溶散时限试验和稳定性试
验，拟订ＰＥＧ１５００和ＰＥＧ６０００在基质中的比例范围为
１． ０ ～ ０． ９０，达到利福平滴丸夏天不溶化、冬天溶解完全
的效果，并保证了冬天的溶解时限。又如三十烷醇滴丸
制备处方中选择混合ＰＥＧ牗 ＰＥＧ４０００ ∶ ＰＥＧ６０００ ＝ １ ∶ ４ 牘
作基质，且当三十烷醇与基质质量比为１ ∶ １０时，药物
与基质不易分层，圆整度好犤 １８ 犦。
３． １． ４ 巴布剂基质

巴布膏剂是指药材提取物或药材与适宜的亲水性
基质混匀后，涂布于背撑材料上制成的贴膏剂。巴布膏

·专论·
Ｐｈａｒｍａｃｅｕｔｉｃａｌ Ｍｏｎｏｇｒａｐｈｓ



３

Ｃｈｉｎａ Ｐｈａｒｍａｃｅｕｔｉｃａｌｓ
２０１８年７月５日第２７卷第１３期
Ｖｏｌ． ２７牞 Ｎｏ． １３牞 Ｊｕｌｙ ５牞 ２０１８

剂基质处方主要分为两类：一类为非交联型，以动植物胶
为主；另一类为交联型，以高分子聚合物为主。ＰＥＧ４００多
作为中药巴布剂中亲水性基质部分。董晓莹等犤 １９ 犦将四
物汤研制为四物汤巴布剂时对初黏力、剥离强度２项指
标进行考察，认为以聚乙二醇为中心的水溶性基质，一
定程度上可协助氮酮对芍药苷和阿魏酸进行透皮释放。
张玲等犤 ２０ 犦自制双乌黑蚁交联巴布剂，经稳定性考察后
筛选出最优处方为甘油∶水∶乙醇∶ ＰＥＧ４００ ∶聚丙烯
酸钠∶氢氧化铝∶柠檬酸∶聚维酮Ｋ３０ ∶ ＣＭＣ － Ｎａ 牗 ２ ∶
８ ∶ ０． ８ ∶ ０． ４ ∶ ０． ５ ∶ ０． １５ ∶ ０． １５ ∶ ０． ０１５ ∶ ０． １５ 牘，其自制
的巴布剂较市售巴布剂在温度和湿度条件影响下更稳
定、更优良。中药浸膏性质的多样性、浸提物与基质的添
加顺序、基质与药物合理的比例关系等因素均会引起各
项指标的改变和制剂成型的质量，将浸膏加入基质中一
并筛选是提高制剂稳定性的最佳选择。
３． ２ 固体分散材料

ＰＥＧ相对分子质量在１ ０００ ～ ２０ ０００时为蜡状固
体，是优良的固体分散体载体。作为载体，ＰＥＧ可使药物
高度均匀分散，进而增加药物的溶出速率，提高药物的
生物利用度。邬瑞光等犤 ２１ 犦采用熔融法制备黄芩苷－
ＰＥＧ４０００固体分散体，用差示扫描量热法测定黄芩苷－
ＰＥＧ４０００物理混合物及固体分散体中黄芩苷熔解过程
的热力学参数，证明黄芩苷在固体分散体中以微晶的形
态存在，增大ＰＥＧ４０００的比例将使黄芩苷在微观形态
上更加均一。俞迪佳等犤 ２２ 犦根据差示热量扫描（ＤＳＣ）图
谱、扫描电镜（ＳＥＭ）和溶出度筛选确定蛇床子素与
ＰＥＧ６０００的质量比为１ ∶ ４时，蛇床子素在固体分散体
中以分子或无定型的形式存在，固体分散体６０ ｍｉｎ累
积溶出度为８９． ２％，高于原料药的５６． ２％。分析其原
理，认为制备中骤冷、体系黏度激增、ＰＥＧ６０００抑制了药
物晶体的形成，蛇床子素以无定形态或分子型分散在
ＰＥＧ６０００载体中，使其药物溶出度明显增加。李津明
等犤 ２３ 犦用溶剂－熔融法制备了以ＰＥＧ６０００为载体的葛根
素固体分散体，经验证，在家兔体内，血药浓度－时间过
程均符合二室模型，固体分散体相对原材料的相对生
物利用度为９６． ３３％，显著提高葛根素口服利用度。当
药物为油类时，应选择相对分子质量较大的ＰＥＧ或
ＰＥＧ混合物为载体基质，如ＰＥＧ２００００，ＰＥＧ２００００，
ＰＥＧ６０００的混合物。且ＰＥＧ类为载体的固体分散体制
备多采用熔融法，ＰＥＧ的熔点和用量均影响药物的微
观形态。
３． ３ 囊材

ＰＥＧ６０００可作为片剂包衣物料，如以柠檬酸、碳酸
氢钠、ＰＥＧ６０００、安赛密为罗布麻泡腾片辅料，直接压片
法研制罗布麻泡腾片。ＰＥＧ６０００包裹碳酸氢钠成适宜厚

度，可有效地避免酸源与碱源发生反应，且不易黏冲犤２４ 犦。
４ 增塑剂与致孔剂

ＰＥＧ是结构规整、柔性良好的高分子聚合物，水溶
性的ＰＥＧ类作增塑剂时可应用于微丸、薄膜包衣、微囊、
膜剂、涂抹剂等剂型中，以实现促进均匀药膜生成、增强
膜的机械强度和韧性、提高透湿性等作用犤 ２５ 犦。采用液相
层积法对盐酸青藤碱缓释微丸上含药层时，在药物溶液
已添加黏合剂的基础上，冯金华等犤 ２６ 犦选择在药物溶液
中加入聚合物质量１０％的ＰＦＧ６０００增塑剂，以保证药
物均匀涂布在微丸表面形成药膜。

ＰＥＧ类可用于膜控型缓控释药物作致孔剂，如醋酸
纤维素半透膜。因不同相对分子质量的ＰＥＧ在水中的
溶解度不同，ＰＥＧ作为致孔剂呈现不同的释药行为。制
备珍珠菜提取物微孔渗透泵控释片时，验证ＰＥＧ释药速
率随其含量的增大而降低，对选用的致孔剂ＰＥＧ４００用
量观察，发现释药速率随ＰＥＧ４００含量的增加而升高犤２７犦。
此外，微囊形式的缓释制剂中也常用ＰＥＧ为致孔剂。如
以司盘－ ８０、石蜡和乙醇为乳化体系，乙基纤维素为囊
材，ＰＥＧ４００为致孔剂，苯二甲酸二乙酯为增塑剂，徐琪
等犤 ２８ 犦将星点效应试验设计联合应用，优化马钱子总生
物碱树脂复合物微囊包衣技术，研制获得马钱子总生物
碱树脂复合物微囊外形好，释放度较高。
５ 修饰材料

修饰药物技术已诞生多年，ＰＥＧ因特有的水溶性、
无毒性、免疫学惰性和分子大小可改变性等特点，现已
成为应用最广泛的长循环修饰材料。ＰＥＧ修饰也称
ＰＥＧ化，其修饰范围已从蛋白质拓展到脂质体、纳米粒、
小分子药物及多肽。

脂质体具有缓释性、靶向性、细胞亲和性、提高药物
稳定性、降低药物毒性与组织相容性等特性犤 ２９ 犦，是提高
脂质体的循环性能最广泛的方法。ＰＥＧ与脂质体表面膜
的结合形成水化膜，表面修饰的亲水性ＰＥＧ提供了类
固醇保护，会扰乱脂质体与血清蛋白的相互作用，并显
著减少巨噬细胞吞噬和吸收的作用犤 ３０ 犦。如运用薄膜分
散－超声法制备含有不同形式ＰＥＧ的３种大黄素脂质
体牗甲氧基聚乙二醇化大黄素脂质体、二硬脂酰乙醇胺
－聚乙二醇化大黄素脂质体、胆固醇－聚乙二醇化大黄
素脂质体牘具有较好的制剂学性质，其中胆固醇－聚乙
二醇化大黄素脂质体具有较强的缓释性能。ＰＥＧ修饰大
黄素脂质体对于发挥脂质体缓释性、靶向性，以及长循
环作用和抗肿瘤作用具有重要意义犤 ３１ 犦。

ＰＥＧ可修饰小分子药物，现以抗肿瘤药物为主，如
紫杉醇、喜树碱、１８β －甘草次酸牗 １８β － ＧＡ牘等。小分子
药物经修饰后，能显著改善或提高难溶药物的水溶性、
提高其生物活性。很多抗肿瘤药物通过高分子量材料修
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饰，实现肿瘤组织的被动靶向给药。洪玮等犤 ３２ 犦将１８β －
ＧＡ结构中Ｃ２０位上的羧基与氨基ＰＥＧ结合，得到
１８β － ＧＡ的ＰＥＧ轭合物，这种轭合物显示出良好的水
溶性和生物活性，其水溶性比１８β － ＧＡ提高了近２８０
倍。Ｂ１６小鼠黑色素瘤细胞测定轭合物的细胞毒性时显
示抗肿瘤活性与对照物１８β － ＧＡ甘草次酸相当。此外，
活化的ＰＥＧ与药物耦联可提高药物的稳定性，如王莉
等犤 ３３ 犦对人参皂苷Ｒｇ１与原人参三醇进行聚乙二醇修饰
和表征，成功后以大鼠为试验动物，用超高效液相色谱
牗ＵＰＬＣ牘法分析样品，发现人参皂苷Ｒｇ１在胃中更易降
解，２ ｈ时降解７３． ２％，而ＰＥＧ － Ｒｇ１在２ ｈ时仅降解
１８． ２％，证明经ＰＥＧ修饰后可显著提高人参皂苷Ｒｇ１
在胃中的稳定性。

将齐墩果酸牗ＯＡ牘与ＰＥＧ通过酯化反应化学连接，
自组装包载１０ －羟基喜树碱牗ＨＣＰＴ牘，制得具有亲水部
分和疏水部分核壳结构的ＰＥＧ － ＯＡ ／ ＨＣＰＴ纳米粒子，
ＰＥＧ － ＯＡ ／ ＨＣＰＴ纳米粒子通过ＥＰＲ效应（实体瘤的高
通透性和滞留效应）在肿瘤细胞中广泛分布，在ｐＨ为
５． ５和７． ４的ＰＢＳ缓冲液中均缓慢释放出ＯＡ和
ＨＣＰＴ，有效实现控制药物的释放、缓释、高效的作用犤 ３４ 犦。
在各种靶向肿瘤药物研究中，纳米载药系统占有相当大
的比例，以ＰＥＧ修饰的纳米载药系统可延长血浆半衰
期，在循环系统中长期滞留而不被捕获。
６ 不良影响

ＰＥＧ作中药药用辅料应用广泛，同时也具有隐含
的不良影响。ＰＥＧ用于软胶囊中作基质时，干燥时间过
长或过短均诱使ＰＥＧ性质改变，进而影响软胶囊质量；
贮存过程中，也出现ＰＥＧ致使囊壳变硬，导致崩解时限
延长。注射用ＰＥＧ作溶剂有不同程度的溶血作用。ＰＥＧ
作软膏剂基质时，长时间使用可引起皮肤干燥，并对黏
膜有一定的刺激性。此外，与其他药物或防腐剂配伍会
降低药效，影响作用强度。在聚合物修饰方面，ＰＥＧ的
不良反应主要有：ＰＥＧ分子本身或在合成过程中引入
的副产物可能会引起机体的过敏反应；载体在ＰＥＧ化
修饰后，其在体内的药代动力学行为不可预测的变化可
能发生；ＰＥＧ的不可生物降解性和有氧环境中易降解
性可能会产生不利影响犤 ３５ 犦。在实际中药制剂的研制中
应根据剂型、主药、适应需要等合理选择ＰＥＧ聚合物种
类及用量配比，以减少ＰＥＧ毒副反应。
７ 展望

ＰＥＧ作为重要的水溶性药用辅料，涉及各类中药
制剂的制备，多用于软胶囊剂、注射剂、栓剂、片剂、软膏
剂、滴丸剂、巴布剂等多种中药制剂的不同剂型中。ＰＥＧ
作为单体，可与中药方剂联合用于肠道准备的临床研

究，如大承气汤联合复方聚乙二醇电解质散可应用于肠
道准备，有效提高临床疗效。ＰＥＧ的眼用制剂也有广阔
的市场前景，但目前作为药用辅料在中药滴眼剂中应用
较少。作为药物载体时可作为骨架材料起到控释、缓释
作用，制备胶束也可以ＰＥＧ为载体。作为修饰材料，除
可修饰脂质体、小分子药物、纳米粒外，还可修饰蛋白
质、多肽、乳剂和微球等。目前，ＰＥＧ修饰药物的新技术
已进入了实际应用阶段，其新型药物传递系统正逐步
应用于中药的开发与研制中，是使用极为广泛的中药
药用辅料，也是国内外学者研究开发的热点材料。
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