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透皮 吸收促透方法的研究进展

王 宁
,

韩晓 民
,

康 陈洁 �中国人民解放军第 �� 医院药剂科
,

上海 ��� � � ��

摘要 目的
� 综 述 了促进药物透皮吸收的 不 同种透皮吸收方法

。

方法 �
根据对有关资料的分析

、

归纳
、

总结列

举各种促透方 法对何种药物有促透作用
。

结果 � 不 同促透方 法其作用特点
、

作 用机制各不 相同
,

在具体使 用

时可根据 药物的特性加以 选择
。

结论
� 选择不 同的促透方 法达到促进对药物透皮吸收的 目的

。
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透皮吸收是指通过皮肤给药以达到局部或全身

治疗作用的一种给药途径
,

它具有很多优点
,

如
�
避

免肝脏首过效应和药物在 胃肠道的降解 � 降低药物

不 良反应 �恒速给药并可随时停止给药 等
。

但由于

皮肤角质层本身的屏 障作用
,

使许多药物对皮肤 的

渗透性不大
。

故 目前对透皮吸收的研究主要致力于

提高药物的透皮速率和总量
。

� 透皮吸收促透机制

目前认为促透剂主要通过以下几个方面发挥作

用 �
通过改变皮肤角质层中扁平角化细胞的有序叠集

结构使其类脂质完全流化
,

从而促进药物渗透
。

这就

是 目前被广泛接受的脂质一蛋白分配理论〔’�
,

如月桂

氮哩酮 ��� �� �� 可使生物脂质膜 的不连续性增大
,

甚

至开裂
。

促透剂可提高皮肤角质层的水合作用
,

从而

增加药物在皮肤 中的溶解度
,

便于药物分子穿透
,

促

进药物吸收
。

可膨胀和软化角质层
,

从而使汗腺
、

毛

囊的开 口变大
,

从而有利于药物分子的通过
。

� 透皮吸收促透方法

�
�

� 化学方 法

通过促透剂来增加药物吸收的方法
。

是 目前促

进药物透皮 吸收的最主要方法
。

促透 剂的种类很

多
,

主要分成以下两类
�

�
�

�
�

� 天然促透剂 是从中药中提取的透皮吸收

促进剂
,

它具有起效快
、

效果好
、

副作用小等特点
,

正

日益引起人们的重视
。

天然促透剂主要有菇类
、

生

物碱和内酝等
。

其中菇类是 目前研究较多的一类
,

包括单菇
、

倍半砧
、

精油等
。

研究表明中药薄荷脑对

扑热息痛〔�认甲硝 哇 �� 的透 皮吸 收有显 著促进 作

用
。

冰片 〔‘�对双氯灭痛的透皮吸收也有促进作用
。

�
�

�
�

� 化学合成促透剂 这是促透剂的主要部分
,

可分为以下几类
�

有机酸及其醋
�
包括

�
脂肪酸和醋

,

如辛酸单甘

油醋 〔’〕可 显 著增 加 左旋 多 巴 ��� �
、

盐 酸 多 巴 胺

�� � �
、

盐酸异丙肾上腺素 ��� � �的透皮 吸收
。

氨

基酸 醋
,

如 �
,

� 一
二 甲 氨 基 乙 酸 十 二 烷 醋

�� � � � ��
“〕对消炎 痛的作用与

。�� � 。
相 近

,

但起效

更快
,

刺激更小
。

胆碱醋
,

其中月桂酞胆碱醋 比油酸

更能促进 �� 一 � 一
雌二醇的透皮 吸收

。

内酞胺醋
,

如 � 一 乙酸内酞胺醋类衍生物等
。

毗咯烷酮类
�
如 � 一 月桂酞

一 � 一 毗咯烷酮 ����

能显著增加氨基 比林类药物的皮肤透过性 〔�〕
。

磷脂和磷酸盐
�
氢化磷脂 �� ��� 与消炎痛络合

物的透皮速率可 � 倍于消炎痛〔� �
,

卵磷脂 � � 〕可使 � �

受体阻滞药盐 酸布那哇嗦 ���� �� �� �� �的透皮 释药

率提高约 �� 倍
。

酞胺类
�
如 �

,

� 一
二 乙基

一
间

一 甲苯 甲酞胺

等
。

通过研究其对硝苯地平 ���� 的皮肤渗透性发

现
,

�� �� 可最大程度增加药物的热力学活性
,

从而影

响其皮肤渗透性〔’。」
。

酶类
�
�� �� 〔川 等首次证实酶能明显影响或调节

药物的透皮吸收
。

磷酸酶 �
、

甘油三醋水解酶和磷

酸酶 � � 分别可提高甘露醇透皮速率 �
�

� 倍
、

�
�

� 倍

和 �
�

� 倍
。

同时磷酸酶 � 还分别提高苯甲酸和肇丸

酮的稳态透皮速率 �
�

� 倍和 �
�

� 倍
。

环糊精
�
各种不同的活性分子被环糊精包合后

,

可改善药物的透皮吸收性能
,

但 � ���� ��
、
等 �� ’〕研究

环糊精��� �对 甲苯
、

� 一 ��
、

帖类的促渗作用时
,

发

现环糊精对极性或脂溶性药物的促透性不仅不升反

而下降
。

脂类合成抑制剂
� �� �� 

” 〕等用丙酮
、

二甲亚矾扰

乱皮肤障碍层后
,

再用脂肪酸合成阻止剂 � �� 
、

胆

固醇合成 阻止剂 �� � �� �� �� ��� 司 或 胆 固醇硫酸醋

���� 等进一步阻止屏障层功能恢复
,

从而进一步增

加利多卡因的吸收
,

并且联合应用 � � �� 和 �� 使利



多卡因吸收更多
。

但单靠这种抑制剂的理化作用并

不能改变完整皮肤的药物吸收
。

促透原因主要是这

类物质改变渗透屏障的代谢平衡和热力学活性
。

这

种代谢方法与化学促进剂结合可提供一个新的药物

透皮吸收的方法
。

�
�

� 物理方 法

�
�

�
�

� 离子电渗��
� � �� ��� � ! �� � 离子 电渗法是促

进药物透皮给药最常用
,

也是最有效的物理方法
,

是

使用生理学上可接受 的电流驱动药物透过皮肤
,

进

人机体
。

特别适合受胃肠道酶降解和肝脏首过作用

影响的蛋白质多肤类药物
,

如胰岛素
、

促 甲状腺素释

放激素和血管加压素等
。

影响离子电渗法的因素很多
,

如电学因素
、

�� 因

素
、

药物因素
、

渗透促进剂因素等
。

研究发现只有恒定的

直流电具有促透作用
,

而脉冲直流电和交流电则几乎无

作用「’��
。

在一定电流范围内
,

药物透过率与电流大小成

正比
,

超过特定范围
,

则失去正比关系
。

药物分子在介质中的存在形式也对经皮导人有

很大影响
。

离子电渗法要求药物必须以离子形式存

在
,

故对于不易解离的药物
,

溶剂的 �� 值必须远离

其等电点
,

以使药物带上电荷
。

�� �
�� 等研究了离子电渗法与化学促进剂合用

对 甲氨喋吟透皮吸收的作用
,

结果表 明化学促透剂

能显著提高离子电渗法的透皮效率
。

�
�

�
�

� 超声波法 ��� �� ��
�
�� �� 超声波法是利用压

电晶体在接受交流电发生振动后
,

产生超声波能
,

使

吸收介质产生机械紊乱或改变角质层脂质结构
。

从

而促进药物吸收的一种方法
。

该法的最大特点是短

时间内即可增加药物吸收
。

药物理化性质对超声波

的促渗作用有很大影响
,

除了药物的分子量外
,

药物

的亲脂性也是一个重要因素
。

� �� �
研究 了超声波

对不同药物的促透效果
,

发现超声波对水溶性药物
,

尤其对蛋白质和肤类药物促透效果特别明显
,

而对

脂溶性药物则几乎没有促透作用 〔‘, 」
。

�
�

�
�

� 激光法和红外法 〔’‘〕 在一定强度的激光作

用下
,

皮肤通透性将增加
,

原因是激光除去皮肤角质

层而不损伤表皮层
。

� �� ��� ���  !
”」等通过人体皮肤

体内和体外实验
,

发现红外线 ���
一 � �对丁卡因凝

胶有促渗作用
。

随着对透皮吸收方法的不断深人研究
,

人们掌

握 了越来越多的促透方法
。

但目前寻找安全高效的

透皮吸收促进剂仍然是研究重点
。

而且需要采用一

些新的检测和分析技术如微透析法等来阐明促透剂

的构效关系和作用机制
。

另外
,

物理促渗方法 与化

� �� �� �  ! ∀� � � �� ���
�� �  ��� � ���� � ���� � � �

�

� � ��� � �
�

�

�

学方法的结合产生的协同作用也是今后的一个重要

研究方 向
。
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