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经皮给药系统（Trandermal therapeutic systems）是药物经

皮肤吸收进入人体血液循环并达到有效血药浓度，实现疾病

治疗或预防作用的控释药物系统。该系统避免了药物吸收的

首关效应，可降低患者个体间及个体内的差异，维持稳定的血

药浓度，还可随时中断给药，是一种非常方便的无创伤给药

途径。

辣椒碱（Capsaicin）又称辣椒素，是从茄科植物辣椒的成熟

果实中提取到的一种极其辛辣的香草酰氨类生物碱。它几乎

不溶于水，易溶于甲醇、乙醇和丙酮等有机溶剂[1]。现代研究

表明，辣椒碱具有显著的消炎镇痛、保肝及增强肝功能的

效果 [2-4]，可诱发肿瘤细胞凋亡而具有抗肿瘤效果[5]；能刺激瞬

态电压感受器阳离子通道（TRPV1）降低P物质的产生而起到

止痒作用[6]；还能干扰凝血因子Ⅷ和Ⅸ，抑制血小板聚集，具有

保护心血管[7]等作用。国外研究表明，辣椒碱经皮给药后对冠

状动脉疾病及镇痛效果更加明显[8-9]。为开发辣椒碱的外用透

皮剂型，国内、外学者对其透皮吸收进行了研究，现对其综述

如下。

1 辣椒碱经皮给药的特性
辣椒碱半衰期短，并具有高度的肝脏首关效应，口服不是

最佳的给药途径[10-11]。而未经透皮吸收促进剂（PE）处理的辣

椒碱，12 h经皮累积透过量可达82.33 μg/cm2 [12]，显示其具有一

定的透皮性能。其透皮渗透符合一级动力学模式，扩散系数

显著大于分配系数，主要以扩散方式透过鼠皮[13]。同时，辣椒

碱本身及其衍生物诺香草胺（Nonivamide）可作为其他药物的

PE[14-15]。但是，外用辣椒碱常会产生不同程度的皮肤刺激性，

如皮肤刺痛、瘙痒、局部区域充血以及神经源性的炎症反应，

是限制其临床应用的主要因素[16-17]。

2 辣椒碱透皮吸收的影响因素
2.1 药物性质

2.1.1 药物质量浓度 张枚等[13]研究发现，质量浓度在一定程

度上能够对辣椒碱的经皮透过量产生影响，但该影响不与质

量浓度成正比。5 mg/ml辣椒碱溶液的稳态流量、渗透系数明

显高于 10 mg/ml的辣椒碱，且滞留时间短，表观扩散系数大，

表观分配系数较小，适宜辣椒碱的体外吸收。原因可能是药

物质量浓度增加到一定范围时，皮肤对药物的吸收会出现饱

和现象，甚至会抑制药物的透过。

2.1.2 脂水分配系数 辣椒碱脂水分配系数相对较大，真皮

层为其经皮渗透的限速层，药物较多地积聚于该层而难以渗

透吸收，特别是皮肤含水量高时，其渗透时滞会大大延长[13]。

因此，可考虑采用有效的促透剂，应用外亲水的磷酸复合物或

亲水性和疏水性兼具的脂质体为载体等方法来增加其透皮性

能，进而与其较好的扩散行为结合，透过皮肤进入血液循环达

到治疗疾病的目的。

2.2 透皮剂型与基质

2.2.1 透皮剂型影响 研究表明，将辣椒碱制备成不同的透

皮剂型可有效降低其副作用，增加其透皮性能[18]。目前，已有

研究采用辣椒碱乳膏、水凝胶等传统透皮制剂来改善其皮肤

刺激性，但渗透速率低依然是阻碍其发展的主要因素[19]。新型

载体纳米乳、传递体及环糊精等的应用，可同时改善以上缺

点，某些新型制剂还兼具速释和控释的效果。因此，剂型因素

的考察和选择需综合考虑辣椒碱所发挥的不同的药理作用及

其机体的顺应程度两个方面。

2.2.2 基质影响 基质处方是各种透皮剂型研究的基础，可

直接影响药物的释放、穿透、吸收。朱鲲鹏等[20]采用均匀设计

法，以黏着力为评价指标，筛选出复方辣椒碱巴布剂的最佳配

比为：胶黏剂、赋形剂、填充剂、软化剂、保湿剂（8 ∶ 8 ∶ 4 ∶ 3 ∶ 5，V/

V/V/V/V），基质具有良好的涂展性、保湿性，且黏着力良好。

Wang C等[21]研究发现，在热塑性弹性体（TPE）的基础上，选用

苯乙烯-异戊二烯-苯乙烯（SIS）共聚物，联合增黏树脂和增塑

剂作为辣椒碱透皮基质，对豚鼠皮肤无刺激作用，同时还可延

长治疗期，增强药物的药理作用。

3 改善辣椒碱经皮通透性的方法
药物的透皮吸收过程可以分为三个阶段：药物从主体的

释放、药物渗透穿过角质层以及透过表皮和真皮进入血管。

辣椒碱虽然本身就具有一定的透皮作用，但是透过皮肤的药

物含量并没有完全达到治疗量。因此，选择合理的方法来改

善其经皮通透性具有重要的意义。综合研究发现，一般可选

用的有化学、药剂学、物理方法及三种方法联用。

3.1 化学方法

3.1.1 采用PE处理 采用PE处理是现在促透研究中最常用

的一种化学方法。张鹏威等[12]考察发现，萜类和氮酮对辣椒碱

透皮吸收均有促透作用，其中樟脑的增渗比最大，优于氮酮，
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而尿素对其经皮渗透有阻滞作用。原因可能是尿素作为一种

水化剂，可增强皮肤的水化作用，而对于强脂溶性的辣椒碱就

表现出阻碍作用。郝保华等[22]以月桂氮酮为对照，筛选辣椒碱

巴布剂的PE。结果，以桉叶油对辣椒碱促透效果最为突出，其

次为冰片、薄荷、氮酮。

3.1.2 高分子材料 经皮给药系统中除了主药、PE和溶剂外，

还需要控制药物释放速率的高分子材料（控释膜或骨架材

料）。静电纺纳米纤维是纺织工业中的一种材料，现在开始在

医药行业崭露头角。Opanasopit P等[23]采用静电纺纳米纤维技

术制备了辣椒提取物的聚乙烯醇（PVA）和醋酸纤维素（CA）两

种纳米纤维（直径251～368 nm）贴剂，并对其透皮情况进行了

考察。结果发现，药物在两种纤维中的释放动力学均遵循

Higuchi方程，属缓、控释制剂。且药物于PVA纳米纤维中24 h

（60％）的渗透量高于 CA 纳米纤维（20％）。这就预示了

PVA 和 CA 纳米纤维应用于辣椒碱作为缓、控释透皮新材

料的可能。

3.2 药剂学方法

3.2.1 传递体（Transfersomes） 它又称柔性纳米脂质体，为自

聚集泡囊，即在普通脂质体磷脂成分中加入表面活性剂而

得。与普通脂质体比较，它具有适宜的柔韧性、亲水性和渗透

性，可转运各种极性及不同分子质量的药物透过皮肤[24-26]。近

年来，传递体用于大分子药物传递的研究取得了令人满意的

结果[27]。龙晓英等[28]制备了辣椒碱传递体泡囊，并对其体外皮

肤渗透性进行了考察。结果表明，该泡囊累积透皮量显著高

于霜剂和混悬液，皮肤种类及皮肤的不同层次均能影响其透

皮性能。Tavano L等[29]在脂质体中加入一定比例的混合表面

活性剂，获得了一个特定的亲水亲油平衡值、尺寸、形态和药

物截留效率，应用于辣椒碱的局部给药，有效地促进了其在皮

肤的释放。

3.2.2 环糊精包合物 β-环糊精由于其特殊的“内疏水，外亲

水”的结构，可与皮肤上某些脂质成分发生逆性结合，连同对

皮肤的水化作用，从而改善皮肤的通透性，提高药物的透过速

率。同时，环糊精还可在一定条件下改变药物的晶型[30-31]。现

代研究表明，HP-β-CD因具有良好的生物相容性，已成为替代

环糊精的新型包合材料。袁易[32]制备了含HP-β-CD的辣椒碱

凝胶剂，与上市辣椒碱软膏比较，HP-β-CD能与辣椒碱发生较

强的相互作用，在辣椒碱凝胶中作为增溶剂和促渗剂，可显著

促进辣椒碱的皮肤渗透性，且不会对家兔的完整皮肤产生刺

激性。Zi P等[33]在辣椒碱的透皮研究中发现，2.2％的HP-β-CD

对其增溶和促透效果最好，过量时不仅会阻碍药物的透皮吸

收，而且会对鼠皮造成损害，因此环糊精的用量也是研究中需

要考察的一项。

3.2.3 微乳制剂 微乳是一种具有开发潜力的新型透皮给药

运载工具，根据乳滴大小可分为纳米乳（粒径 10～100 nm）和

亚微乳（粒径 100～1 000 nm）。Huang YB等[34]选择聚山梨酯

80和司盘20作为表面活性剂，乙醇作为助表面活性剂，异丙基

肉豆蔻酸酯（IPM）为油相，制备成醋酸钠辣椒碱（SNA）O/W型

微乳，药物于微乳中的综合透皮性能要比于挥发性载体（25％

乙醇缓冲液）中渗透高3.7～7.1倍。张莉等[35]以具有两亲性的

苯甲醇作油相，分别以乙醇、丙二醇和正丁醇作助表面活性

剂，单纯形法优化处方，最终制得的辣椒碱纳米乳具有良好的

透皮性能。Zhang P等[36]以苄醇为油相、丙二醇和乙醇作为助

表面活性剂，制备了不含表面活性剂的辣椒碱微乳，结果其皮

肤渗透性良好，且渗透速率与苄醇和水的含量成正比。以上

微乳研究中，省略表面活性剂既节约了成本，又增加了用药的

安全性。

3.2.4 立方液晶纳米粒和立方相凝胶 立方液晶的形成需要

两亲性脂质液晶材料，与水接触后一般先自发形成热力学稳

定的脂质双层，再重组成具有各种形状和结构的液晶体系。

彭新生等[37]选择立方液晶纳米粒为辣椒碱的载体，较软膏剂药

物皮肤滞留量增加，皮肤靶向性得到了极大提高，适合于局部

用药。Peng X等[38]制备了由甘油酸酯、PG和水三相组成的辣

椒碱透皮立方相凝胶。通过偏振光显微镜（PLM）和小角X射

线散射（SAXS）确认了其内部结构，辣椒碱分布于脂质双分子

层中，立方相凝胶的膨胀作用为药物主要的透皮机制。药物

释放遵循Higuchi方程，属控释制剂，可达到安全用药的目的。

3.3 物理学方法

离子导入法（Iontophoresis）又称离子电渗法，是利用直流

电将离子型药物由电极定位导入皮肤或黏膜、进入组织或血

液循环的一种经皮给药方法。它是全身性经皮给药装置，可

调节电流的大小控制释药速率，达到安全用药的目的。辣椒

碱透皮设计应用此法时，一般选择将其制备成辣椒碱衍生物，

如SNA或丙酸钠辣椒碱（SNP）等。Fang JY等[39]发现，SNP与

甲基纤维素（MC）、羟丙基甲基纤维素（HPMC）形成聚合物，采

用离子导入法连续开/关循环模式，药物透皮能力大大提高，可

改善其渗透时滞及局部刺激性等缺点，特别适合治疗骨关节

炎等疾病。

3.4 多种技术联用

3.4.1 PE、纳米乳与超声联用 研究者在不断的实践中发现，

促透方法联用具有不可比拟的优越性，促渗效果比单用更为

显著。姜展等[40]采用亲水亲油平衡法制备辣椒碱纳米乳凝胶，

正交设计筛选 PE。体外经皮渗透研究结果显示：采用 1％氮

酮、20％ PG、20％甘油与 1％聚乙二醇 400（PEG-400）为复合

PE，联合 1.5 W（305 kHz）超声，其纳米乳凝胶前 2 h累积渗透

量为无超声作用下的 2倍以上，24 h的累积渗透量约为其 3.5

倍。这可能是由于PE的联合促透及超声波的空化效应和热效

应，使得细胞间隙的脂质双分子层结构受到干扰，从而使药物

易于透过皮肤角质层，达到促透效果。林於等[41]选择相同的促

透剂与辣椒碱纳米凝胶剂配合毫米波促透，进行体外透皮实

验。结果表明，毫米波照射纳米乳凝胶可显著提高药物透皮

释放速率，表现出速释与缓释的双重作用。毫米波价格低廉，

在辅助外用药物透皮时兼具缓解关节、肌肉、神经疼痛的作用

和改善机体功能等临床价值。

3.4.2 离子导入、电致孔与聚乙烯膜联用 电致孔法（Electro-

poration）又称电穿孔技术，它施加瞬时的高电压脉冲电场于细

胞膜等脂质双分子层，使之形成暂时的、可逆的亲水性孔道而

增加细胞及组织膜的通透性的过程。其不仅可提高药物的通

透速率，还可缩短药物经皮通透的时滞，常与离子导入法合用

起到协同促透作用[42]。Fang JY等[43]以SNA为模型药物，研究

发现离子导入法对其透皮吸收具有促进作用。其迂曲度

（Gurley 数）、孔径大小和电流密度联合产生的效应，诱导电

穿孔超高分子量聚乙烯膜（Solupor）又对药物经皮渗透产生

了一定的控释效果，使辣椒碱更适合于产生局部或全身治疗

作用。
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4 结语
目前，国内、外对辣椒碱经皮给药的研究报道逐渐增多，

其透皮影响因素的研究及改善其透皮性能的方法应用，促进

了其透皮制剂的研究和开发。但是，药物经皮给药的刺激性

问题仍然是限制其发展的主要因素。通过改变基质处方、对

药物进行化学修饰、选择新的促透方法来增加辣椒碱透皮制

剂的体外物理、化学稳定性，改善其刺激性，对其经皮给药的

意义十分重大。相比于以上离体透皮研究，如今在体透皮、皮

肤匀浆、三维荧光光谱技术等实验方法的快速发展，相信能为

辣椒碱的经皮渗透研究带来新的方向。
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摘 要 目的：为紫外谱线组（UASLG）法更好地应用于中药研究提供参考。方法：查阅相关文献，对UASLG法近年来在中药鉴

别、中成药质量控制、中药复方配伍研究及中药配方颗粒研究中的应用进展进行综述。结果与结论：UASLG法在易混中药材的鉴

别、部分中成药的质量控制中已得到广泛应用，药学工作者应认识到UASLG法的优势，使其在中药质量标准现代化研究中发挥应

有的作用。

关键词 紫外谱线组法；中药鉴别；中成药质量控制；中药复方配伍；中药配方颗粒



紫外谱线组（Ultraviolet absorption spectra lines group，

UASLG）法又可称为“内像法”，是山东中医药大学袁久荣教授

集多年研究中药的科学实践经验和研究成果，着眼于中药所

含化学成分对光吸收的宏观整体效应，将传统中医药理论的

整体观与现代紫外光谱技术相结合，创立的从物质分子水平

上控制中药内在质量的方法[1]。早期的研究中，研究人员均采

用单一溶剂紫外光谱谱线法，结果发现某些不同中药材的同

溶剂紫外光谱图相同，如薄荷与泽兰的石油醚浸取液紫外谱

线的吸收峰分别为λpet
max（276±2）、（325±3）nm、226 sh nm，薄荷

与五加皮的水浸泡液的紫外光谱吸收峰分别为λH2O
max（285±1）、
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