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前言

纳米技术兴起于20世纪80年代末，具有多学科交叉性、高新技术性和高经济价值性等特点。
纳米技术的发展为生物医学提供了新的载药系统，载药微粒是一类应用前景广阔的定向、定位、控释
给药系统载体。
药物与微载体结合形成微载体药物递送系统，其中的药物在体内的吸收和分布不再单纯由药物本身的
性质决定，还受载体理化性质的支配。
根据临床要求选择适当类型的微载体，不仅可以将药物输送到靶器官，而且可以对药物的理化性质和
药理活性发挥有效的调控作用。
纳米级或微米级载体将广泛应用于靶向、定位与控释给药，难溶性药物的增溶、促进透膜转运，提高
生物利用度，增强疫苗佐剂免疫原性及基因治疗中提高基因的转染和表达能力等领域。
随着生命科学、材料科学、信息学及系统工程学等科学的快速发展，药物剂型和制剂研究已进入药物
递送系统（drug delivery system，DDS）时代，药物制剂新技术、新材料将不断涌现，药物制剂设计与
生产、体外的溶出与释放，以及药物在体内吸收、分布、代谢、排泄过程中的变化和影响均可用数据
和图像来阐述，并能结合患者、病因、器官、组织及细胞的生理特点与药物分子的关系来反映剂型的
结构与有效性，这将逐渐解决药物载体与病变组织、细胞、受体的亲和性问题，实现药物的靶向、定
时、定位递送。
因此，21世纪的药剂学是药物制剂向系统工程产品发展的DDS新时代。
微载体药物递送系统因具有靶向性、控释性、稳定性、更好的安全性及表面可修饰性等特点而在DDS
新时代中崭露头角，成为耀眼的明星。
近年来微载体药物递送系统已受到广泛关注，成为国内外创新制剂研究的热点。
目前，微载体药物递送系统的研究主要集中于脂质体、纳米粒、微球、微囊、微乳、红细胞以及低密
度脂蛋白等，已有产品成功上市。
毋庸置疑，微载体递送系统的发展前景是广阔的，随着微载体递送理论、技术的不断完善，必将开发
出更为安全、高效的载体制剂。
在不久的将来，微载体递送系统制剂必然会获得越来越广泛的应用。
本书系统地介绍了微载体药物递送系统的原理、应用及相关研究进展，并就包括微球、微囊、纳米粒
、脂质体、乳剂、脂质微泡载体、药质体、包合物、红细胞载体、病毒载体、疫苗微粒载体口服微载
体在内的多种微载体的特点、制备方法、质量评价和应用，以及微载体新材料进行了系统的阐述。
本书是在跟踪收集近几年来国内外在微载体给药系统新技术的研究资料，并结合本研究室多年来在微
载体给药系统研究中的一些经验的基础上撰写的，旨在为从事相关领域研究、开发和生产工作的同仁
们提供一些借鉴或参考，也希望对药学领域的大学生和研究生有指导作用。
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内容概要

　　本书系统地介绍了微载体药物递送系统的原理、应用及相关研究进展，并就包括微球、微囊、纳
米粒、脂质体、乳剂、脂质微泡载体、药质体、包合物、红细胞载体、病毒载体、疫苗微粒载体口服
微载体在内的多种微载体的特点、制备方法、质量评价和应用，以及微载体新材料进行了系统的阐述
。
本书是在跟踪收集近几年来国内外在微载体给药系统新技术的研究资料，并结合本研究室多年来在微
载体给药系统研究中的一些经验的基础上撰写的，旨在为从事相关领域研究、开发和生产工作的同仁
们提供一些借鉴或参考，也希望对药学领域的大学生和研究生有指导作用。
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梅兴国，湖北咸宁人，博士，教授，博士生导师。
1982年毕业于上海医科大学，并在上海医药工业研究院和华中科技大学获硕士和博士学位。
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现任军事医学科学院药剂学教研室主任、军事医学科学院毒物药物研究所药剂学研究室主任。
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　　主要研究方向：①创新制剂研究，包括微载体药物递送系统（脂质体、微球、纳米粒、微乳）、
口服缓控释制剂、靶向药物递送系统；②生物技术药物、生物化学工程研究。

　　已出版著作6部，发表论文320余篇，申请和授权专利50余项。
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章节摘录

插图：（2）利用微载体控释系统改善药物的性质。
微载体控释系统作为药物、基因传递和控释的载体，可通过溶解、包裹作用于粒子内部，或者通过吸
附作用附着于粒子表面，包括微米粒子载体和纳米粒子载体。
其中，纳米粒子载体具有超微小体积，能穿过组织间隙并被细胞吸收，可通过人体最小的毛细血管，
还可以透过血脑屏障。
作为新型控释系统，微载体具有许多独特、优越的性能，可通过缓释作用，延长药物的作用时间，达
到靶向输送的目的；可在保证药效的前提下，减少用药剂量，从而减轻或避免毒副反应；可提高药物
的稳定性，有利于储存；可保护生物技术药物，防止其被体内酶降解；可协助基因药物靶向转染细胞
。
采用可生物降解的载体材料的微粒，本身能够在生物体内降解成为易代谢的小分子化合物，对机体安
全、可靠，同时，药物的释放速率可通过材料的降解速度予以控制。
（3）利用纳米技术改善药物的靶向性。
通常的微粒给药系统具有被动靶向的作用。
被动靶向的机制在于：网状内皮系统（RES）具有丰富的吞噬细胞，可将一定大小的微粒（0.1 ～3μm
）作为异物摄取于肝、脾；较大的微粒（7～30μm）不能滤过毛细血管壁，被机械截留于肺部；而粒
径小于50μm的微粒可通过毛细血管末梢进入骨髓。
但这种靶向性也不是绝对的，同时还取决于载体的表面电荷、表面疏水性和表面吸附的大分子及它的
配方和种类。
例如，带负电荷的微粒表面电位的绝对值越大，从血液中清除越快，静注后越易于被肝的巨噬细胞摄
取而靶向于肝；带正电荷的微粒则易于被肺部的毛细血管截留而靶向于肺。
另外，为了减少巨噬细胞系统（MPS）的吞噬，可以通过增加微粒表面的亲水性（如连接PEG），使
其避开MPS的吞噬而在血液中实现长循环，从而有机会靶向至其他部位。
主动靶向的机制是在药物或药物载体上连接特殊的配体或抗体，使其能在体内特异地与靶细胞结合。
前药只能在靶细胞内通过生化转化作用被复原成原药而发挥作用。
目前，肿瘤的放化疗及外科手术、器官移植和心血管疾病等的治疗方法，因只能起到改善疾病症状或
推迟死亡的作用，且耗资巨大，已成为导致西方医疗危机的主要原因，被称为“半拉子”医疗技术。
而利用纳米技术制造的“生物导弹”可导向定点给药，如将抗肿瘤药物靶向于肿瘤细胞，将其杀死在
萌芽阶段，且不造成对正常细胞的伤害。
（4）载体药物递送技术在中药研究中的应用。
将载体药物递送技术引入现代中药的研究开发，可作为研究中药创新制剂的一种新思路。
中药载体药物递送系统是指运用载体递送技术制造的中药有效成分、有效部位、原药及其复方制剂。
该制剂产生的主要药理效应不仅与药物特有的化学组成有关，而且与药物的物理状态等密切相关。
中药载体药物递送系统可将药物的载体粒径减小至纳米尺度，药物的活性和生物利用度可能会得到大
幅度提高，并可能产生新的药效。
载药微粒的释放机制一般认为有以下几种：①吸附或连接于粒子表面的药物与粒子脱离；②粒子内部
的药物不断向外扩散；③粒子本身不断被溶蚀分解；④扩散与分解同时发生作用。
药物的释放特性主要依赖于载体系统的特性：当微粒中药物的扩散速度大于其溶蚀分解的速度时，释
放机制主要是扩散；相反，当药物的扩散速度小于微粒的溶蚀分解速度时，释放机制主要为载体的溶
蚀分解。
释放过程中经常出现初期的大剂量释放，称为“突释现象”。
被突释的药物主要来自于吸附在微粒表面或通过比较弱的作用力结合在微粒表层的药物，而不是载体
中包载的药物。
在突释现象过后，随着药物的逐步释放，一般会有一个平台延迟期，接下来的纳米微粒中药物的释放
一般遵循一级动力学。
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