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前 言 

传统的中药学/药学实验教材缺乏中药学/药学实践教学自身的系统性、科学性和贯通

性；偏重理论验证性实验，较少涉及综合性、设计性实验，几乎没有创新性实验；现有

的综合、设计性实验里很少涉及多门课程知识的交叉融合内容，反映学科交叉、联系实

际工作中药物研究过程的贯通性实验更少，虽然对于帮助学生强化课堂理论知识有积极

作用，但不利于调动学生积极性，不能提高学生学习的主动性，可能造成实验课流于形

式，不利于学生创新思维科研能力培养，也达不到培养学术型创新人才的要求。为解决

以上问题，本教材组织了 30 名长期在一线开展教学工作的专家、教师共同编写了《中药

学药学综合创新实验》。本教材秉承“夯实基础、突出创新、与时俱进”的实验改革思路，

改良实验设计内容和技术手段，实现“实验教学促进理论教学改革”，构建“基础-有用-

前沿”的实验教学体系。实验项目的设计以强化基础、注重应用、突出创新为中心点，

减少验证性实验，增加综合性、设计性和创新性实验，促进学生专业技能和科研创新素

质的提升，培养“明德、厚基、强思、精业”创新复合型和应用复合型中药学、药学类

专业高素质人才。本教材可供课程教学、科研基础训练等教学使用。 

通过教材中实验实践项目的学习，并进行中药学、药学综合性、设计性和创新性实

验的学习训练，学生能以比较全面的视角完成相关研究，获得科学思维和创新意识，具

备一定中药学、药学研究的贯通性思路，提高综合运用知识的能力，也有利于学生的个

性化发展。 

全书由上、中、下三篇共 53 个实验构成。上篇为综合性实验，共 17 个项目，强调

两门以上课程实验知识与技能的交叉融合，夯实学生基础实验技能。中篇为设计性实验，

共 19 个项目，强调实验方法路线的多重选择性和可优化性，锻炼学生实验方案的设计能

力。下篇为创新性实验，共 17 个项目，编委老师将科研项目引入实验教学设计，以开放

性实验和研究型实验为主，为学生创新实验、创新竞赛提供研究方向，培养科学思维和

创新能力及科研标书的撰写能力。教材在编写上突出专业内涵，注重特色，实现教材模

式结构和内容的创新，旨在提高实验教学水平，提升人才培养质量，推进中药学/药学一

流专业建设。另外说明一下，本书中涉及的“水”均为“纯水”。 

全书编写分工如下。综合性实验：操红缨、陈丰连、段礼新、何建峰、何细新、凌

家俊、刘军民、沈奇、童毅、王涛、吴文如、夏荃、于洋、赵钟祥、张蕾、张英丰、朱
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丽君。设计性实验：陈丰连、杜勤、何建峰、何细新、胡庆忠、廖琼峰、林小桦、凌家

俊、刘军民、卢琳琳、王涛、夏荃、熊天琴、喻芳君、于洋、张蕾、张英丰、赵钟祥。

创新性实验：操红缨、段礼新、何建峰、何细新、凌家俊、刘芳、龙泳伶、卢琳琳、沈

奇、王彩艳、王涛、夏荃、熊天琴、张翠仙、朱丽君、刘昌辉、王俊岩。 

实验教学改革是在实践中不断探索的过程。教材编写难免存在不足之处，敬请提出

宝贵意见，以利进一步完善。 
 

本书编委会 

2025 年 5 月      
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实验 1 阿司匹林合成、肠溶片制备、质量分析

及镇痛作用评价 

阿司匹林为一种解热镇痛药，由于其酸性较强（pKa=3.5），对胃黏膜有很强的刺激作用，

可产生一系列胃肠道不良反应。因此，单方制剂多制成肠溶片以降低对胃的刺激性。本实验

先采用有机合成的方法合成阿司匹林原料药，然后制片并选择雅克宜肠溶包衣粉（Acryl- 
EZE93F）材料对含阿司匹林片芯进行包衣，制成阿司匹林肠溶片，对阿司匹林原料药和制剂

进行全面的质量分析，包括溶液澄清度实验、显色鉴别、溶出度、游离水杨酸限度检查和阿

司匹林含量测定等，最后用乙酸扭体法评价阿司匹林肠溶片的镇痛效果。 
本实验综合运用了有机化学、药剂学、药物分析和药理学相关知识，涉及阿司匹林原料

药合成-剂型设计-质量分析-药理学评价，属于大型综合性实验。 

一、目的要求 

（1）掌握阿司匹林的制备原理和方法。 
（2）掌握药物肠溶片的制备及质量分析方法。 
（3）掌握用乙酸扭体法评价药物的镇痛效果。 

二、基本原理 

1. 阿司匹林简介 

阿司匹林，又称乙酰水杨酸，是常用的解热镇痛药，临床上用于治疗伤风、感冒、头痛、

神经痛、关节痛及风湿病等，研究表明它也具有抑制血小板凝聚，预防血栓形成，在心血管

疾病的防治中发挥重要作用。阿司匹林为白色针状或片状结晶，熔点（m.p.）：135～136 ℃，

易溶于乙醇，可溶于三氯甲烷、乙醚，微溶于水。 

2. 阿司匹林合成 

阿司匹林通常以水杨酸为原料，以乙酸酐或乙酰氯为酰化试剂，在浓硫酸的催化下将水

杨酸中的羟基乙酰化而得。合成反应式如下： 
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3. 肠溶片 

片剂系指药物与辅料均匀混合，通过制剂技术压制而成的片状固体制剂，具有剂量准确、

质量稳定、服用方便、成本低等优点。通常片剂的制备方法有制颗粒压片、结晶直接压片和

粉末直接压片等。制颗粒的方法又分为干法和湿法。其中，湿法制粒压片最为常见。肠溶片

是指采用肠溶性包衣材料进行包衣的片剂，其利用肠溶衣在不同酸碱环境中的溶解度不同，

可以实现在胃中不崩解而在肠道中崩解和吸收。一些遇酸易被破坏、对胃有较强刺激或肠道

给药的药物通常需要制成肠溶片。 
阿司匹林分子结构中含有羧基，显酸性，口服会引起胃肠道不良反应，如上腹不适、恶

心、呕吐等，因此，将阿司匹林制成肠溶片，可减少对胃的刺激性，增加药物的肠道吸收，

降低药物的不良反应。 

4. 药效学评价 

阿司匹林主要抑制前列腺素及其他能使痛觉对机械性或化学性刺激敏感的物质（如缓激

肽、组胺）的合成，属于外周性镇痛药。在药理实验中，筛选镇痛药常用的致痛方法有物理

法（热、电和机械刺激）和化学法。 
乙酸扭体法通过化学刺激来引发小鼠的疼痛反应，将乙酸涂布于动物的某些敏感部位或

腹腔注射。实验多采用 0.6%乙酸溶液直接腹腔注射，刺激腹膜引起持久的疼痛，从而使小鼠

表现出“扭体反应”（即腹部内凹、躯干与后肢伸张和臀部高起）；观察给予乙酸 15～20 min
内发生扭体反应的小鼠数或各小鼠扭体次数，通过与对照组扭体次数的统计学比较，计算扭

体抑制率，来评价其镇痛效果。镇痛药可以抑制动物的扭体反应，提高扭体抑制率。扭体抑

制率计算公式如下： 

扭体抑制率= 对照组扭体次数均数 受试物组扭体次数均数

对照组扭体次数均数
×100% 

三、实验内容 

（一）实验材料与设备 

1. 试剂与试药 

水杨酸、乙酸酐、浓硫酸、0.1%三氯化铁溶液、碳酸钠、冰乙酸、乙腈、四氢呋喃、乙

醇、酚酞指示液、淀粉、酒石酸、滑石粉等。 

2. 仪器与设备 

高效液相色谱仪、恒温水浴、熔点仪、天平、压片机、崩解仪、溶出仪、硬度计、注射

器、小鼠灌胃针等。 

3. 实验动物 

SPF 级 KM 小鼠，雌雄各半，体重为 20 g±2 g，分为对照组和受试物组，每组

10 只。  
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（二）实验方法 

1. 阿司匹林制备 

取干燥锥形瓶（50 mL），放入 3 g 水杨酸、4.5 mL 新蒸馏过的乙酸酐和 5 滴浓硫酸，轻

轻摇晃混合，然后置于 60～70 ℃热水浴中边加热边振摇使水杨酸完全溶解，反应 20 min。

取出锥形瓶，将反应物倒入装有 45 mL 蒸馏水的烧杯中，搅拌后放入冰水浴中冷却。当结晶

完全后，减压抽滤，并用少量冷水洗涤，抽干即得阿司匹林粗品。取少量阿司匹林粗品溶解

于几滴乙醇中，加入 0.1%三氯化铁溶液 1～2 滴，观察溶液颜色是否变化。 
将制得的阿司匹林粗品放入干燥锥形瓶（150 mL）中，用 1∶1 稀乙酸在 60 ℃重结晶。

将重结晶产品减压抽滤，用少量冷水洗涤结晶 2～3 次，产品干燥，称重，计算产率，最后测

定其熔点。纯的阿司匹林为白色针状结晶，熔点为 135～136 ℃。 
【注释】 
（1）乙酸酐易水解形成乙酸，使酰化反应难以发生。乙酸酐最好蒸馏新制，收集 139～

140 ℃馏分，反应用到的仪器必须干燥。 
（2）控制好反应温度，温度太高容易产生副产物，温度太低则反应不充分。 
（3）阿司匹林粗品往往混有未反应完的水杨酸，它会与三氯化铁作用发生颜色变化，以

此检测产品纯度。 
（4）阿司匹林受热后易分解，其分解温度为 128～135 ℃，测定熔点较困难，可将加热介

质升温到 120 ℃左右再放入样品测定。 
（5）也可用乙醇等重结晶。重结晶时不宜加热过久，也不宜用高沸点的溶剂，以免阿司

匹林部分水解。 

2. 阿司匹林质量分析 

【性状】 本品为白色结晶或结晶性粉末；无臭或微带乙酸臭；遇湿气即缓缓水解。 
本品在乙醇中易溶，在三氯甲烷或乙醚中溶解，在水或无水乙醚中微溶；在氢氧化钠溶

液或碳酸钠溶液中溶解，但同时分解。 
【鉴别】 
（1）取本品约 0.1 g，加水 10 mL，煮沸，放冷，加三氯化铁试液 1 滴，即显紫堇色。 
（2）取本品约 0.5 g，加碳酸钠试液 10 mL，煮沸 2 min 后，放冷，加过量的稀硫酸，即

析出白色沉淀，并发生乙酸的臭气。 
（3）本品的红外光吸收图谱应与对照的图谱（光谱集 5 图）一致。 
【检查】 溶液的澄清度 取本品 0.50 g，加温热至约 45 ℃的碳酸钠试液 10 mL 溶解后，

溶液应澄清。 
游离水杨酸 照高效液相色谱法（通则 0512）测定。 
溶剂 1%冰乙酸的甲醇溶液。 
供试品溶液 取本品约 0.1 g，精密称定，置 10 mL 量瓶中，加溶剂适量，振摇使溶解并

稀释至刻度，摇匀。 
对照品溶液 取水杨酸对照品约 10 mg，精密称定，置 100 mL 量瓶中，加溶剂适量使溶

解并稀释至刻度，摇匀，精密量取 5 mL，置 50 mL 量瓶中，用溶剂稀释至刻度，摇匀。 
色谱条件 用十八烷基硅烷键合硅胶为填充剂；以乙腈-四氢呋喃-冰乙酸-水（20∶5∶
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5∶70）为流动相；检测波长为 303 nm；进样体积 10 μL。 
系统适用性要求 理论塔板数按水杨酸峰计算不低于 5000。阿司匹林峰与水杨酸峰之间

的分离度应符合要求。 
测定法 精密量取供试品溶液与对照品溶液，分别注入液相色谱仪，记录色谱图。 
限度 供试品溶液色谱图中如有与水杨酸峰保留时间一致的色谱峰，按外标法以峰面积

计算，不得过 0.1%。 
易炭化物 取本品 0.50 g，依法检查（通则 0842），与对照液（取比色用氯化钴液

0.25 mL、比色用重铬酸钾液 0.25 mL、比色用硫酸铜液 0.40 mL，加水使成 5 mL）比较，

不得更深。 
有关物质 照高效液相色谱法（通则 0512）测定。 
溶剂 1%冰乙酸的甲醇溶液。 
供试品溶液 取本品约 0.1 g，置 10 mL 量瓶中，加溶剂适量，振摇使溶解并稀释至刻度，

摇匀。 
对照溶液 精密量取供试品溶液 1 mL，置 200 mL 量瓶中，用溶剂稀释至刻度，摇匀。 
水杨酸对照品溶液 见游离水杨酸项下对照品溶液。 
灵敏度溶液 精密量取对照溶液 1 mL，置 10 mL 量瓶中，用溶剂稀释至刻度，摇匀。 
色谱条件 用十八烷基硅烷键合硅胶为填充剂；以乙腈-四氢呋喃-冰乙酸-水（20∶5∶

5∶70）为流动相 A，乙腈为流动相 B，按表 1-1-1 进行梯度洗脱；检测波长为 276 nm；进样

体积 10 μL。 

表 1-1-1 阿司匹林梯度洗脱 

时间（min） 流动相 A（%） 流动相 B（%） 

0 100 0 

60 20 80 

 
系统适用性要求 阿司匹林峰的保留时间约为 8 min，阿司匹林峰与水杨酸峰之间的分离

度应符合要求。灵敏度溶液色谱图中主成分峰高的信噪比应大于 10。 
测定法 精密量取供试品溶液、对照溶液、灵敏度溶液与水杨酸对照品溶液，分别注入

液相色谱仪，记录色谱图。 
限度 供试品溶液色谱图中如有杂质峰，除水杨酸峰外，其他各杂质峰面积的和不得大

于对照溶液主峰面积（0.5%），小于灵敏度溶液主峰面积的色谱峰忽略不计。 
干燥失重 取本品，置于五氧化二磷为干燥剂的干燥器中，在 60 ℃减压干燥至恒重，减

失重量不得过 0.5%（通则 0831）。 
炽灼残渣 不得过 0.1%（通则 0841）。 
重金属 取本品 1.0 g，加乙醇 23 mL 溶解后，加乙酸盐缓冲液（pH 3.5）2 mL，依法检

查（通则 0821 第一法），含重金属不得过百万分之十。 
【含量测定】 取本品约 0.4 g，精密称定，加中性乙醇（对酚酞指示液显中性）20 mL

溶解后，加酚酞指示液 3 滴，用氢氧化钠滴定液（0.1 mol/L）滴定。每毫升氢氧化钠滴定液

（0.1 mol/L）相当于 18.02 mg 的阿司匹林（C9H8O4）。 
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3. 阿司匹林肠溶片制备 

片芯处方 
阿司匹林  10 g   淀粉    1.0 g 
酒石酸  0.2 g   10%淀粉浆  适量  
滑石粉  5% 
包衣液处方 雅克宜肠溶包衣粉（Acryl-EZE93F）15 g  蒸馏水 85 mL 
制法 

（1）10%淀粉浆的制备：称取 0.2 g 酒石酸溶于 20 mL 蒸馏水中，再加入 2.0 g 淀粉分散

均匀，加热糊化，即得。 
（2）片芯的制备：称取处方量阿司匹林与 1.0 g 淀粉，混合均匀，加入适量 10%淀粉浆

制软材，过 16 目尼龙筛制粒，将湿颗粒于 40～60 ℃干燥 30 min，过 16 目筛整粒，称量干

颗粒重量，加入干颗粒重量 5%的滑石粉，混匀。使用 Φ8 mm 冲头压片，每片含阿司匹林约

100 mg，硬度控制在 30～40 N。 
（3）包衣液的配制：取雅克宜肠溶包衣粉 15 g，分散于 85 mL 蒸馏水中，搅拌使其分散

均匀，持续搅拌 30 min，过 60 目筛，即得。 
（4）肠溶片的包衣工艺：取称适量阿司匹林片芯，置包衣锅内，片床温度控制在 30～35 ℃，

调节包衣锅转数为 30～40 r/min。将配制好的包衣液用喷枪连续喷于转动的药片表面，根据

片面的干燥情况随时调节片床温度和喷枪速度，使包衣液的喷雾速度和肠溶衣层溶媒的挥发

速度保持动态平衡，控制包衣增重 8%～10%。达到增重后，停止喷液，将药片于 30～35 ℃
下干燥 10 min。 

质量检查 外观、片重差异、片剂硬度、崩解时限、溶出度。 
【注释】 
（1）阿司匹林稳定性差，处方中加入酒石酸作为稳定剂，在制备 10%淀粉浆时加入酒石

酸的目的是保证其与药物混合均匀。 
（2）硬脂酸镁会加速阿司匹林的降解速率，因此处方中选用滑石粉作为润滑剂和助流剂。 
（3）阿司匹林在润湿状态下遇铁器易变色，因此过筛制粒时宜采用尼龙筛网。 
（4）阿司匹林过筛制粒后需迅速干燥，但干燥温度不宜过高，避免加速药物水解。 

4. 肠溶片质量分析 

【性状】 本品为肠溶包衣片，除去包衣后显白色。 
【鉴别】 
（1）取本品的细粉适量（约相当于阿司匹林 0.1 g），加水 10 mL，煮沸，放冷，加三氯

化铁试液 1 滴，即显紫堇色。 
（2）在含量测定项下记录的色谱图中，供试品溶液主峰的保留时间应与对照品溶液主峰

的保留时间一致。 
【检查】 游离水杨酸 照高效液相色谱法（通则 0512）测定。临用新制。 
供试品溶液 取本品细粉适量（约相当于阿司匹林 0.1 g），精密称定，置 100 mL 量瓶中，

加溶剂振摇使阿司匹林溶解并稀释至刻度，摇匀，滤膜滤过，取续滤液。 
对照品溶液 取水杨酸对照品约 15 mg，精密称定，置 50 mL 量瓶中，加溶剂溶解并稀

释至刻度，摇匀，精密量取 5 mL，置 100 mL 量瓶中，用溶剂稀释至刻度，摇匀。 
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色谱条件 用十八烷基硅烷键合硅胶为填充剂；以乙腈-四氢呋喃-冰乙酸-水（20∶5∶

5∶70）为流动相；检测波长为 303 nm；进样体积 10 μL。 
系统适用性要求 理论塔板数按水杨酸峰计算不低于 5000。阿司匹林峰与水杨酸峰之间

的分离度应符合要求。 
测定法 精密量取供试品溶液与对照品溶液，分别注入液相色谱仪，记录色谱图。 
限度 供试品溶液色谱图中如有与水杨酸峰保留时间一致的色谱峰，按外标法以峰面积

计算，不得过阿司匹林标示量的 1.5%。 
溶出度 照溶出度与释放度测定法（通则 0931 第一法方法 1）测定。 
酸中溶出量 溶出条件：以 0.1 mol/L 盐酸溶液 600 mL（25 mg、40 mg、50 mg 规格）或

750 mL（100 mg、300 mg 规格）为溶出介质，转速为每分钟 100 转，依法操作，经 2 h 取样。 
供试品溶液 取溶出液 10 mL，滤过，取续滤液。 
对照品溶液 取阿司匹林对照品适量，精密称定，加溶剂溶解并定量稀释制成每毫升中

约含 13 μg（100 mg 规格）的溶液。 
测定法 见含量测定项下。计算每片中阿司匹林的溶出量。 
限度 小于阿司匹林标示量的 10%，应符合规定。 
缓冲液中溶出量 溶出条件：酸中溶出量项下 2 h 取样后，在溶出杯中，立即加入 37 ℃

的 0.2 mol/L 磷酸钠溶液 250 mL（100 mg 规格），混匀，用 2 mol/L 盐酸溶液或 2 mol/L 氢氧

化钠溶液调节溶液的 pH 至 6.8±0.05，继续溶出，经 45 min 时取样。 
供试品溶液 取溶出液 10 mL，滤过，取续滤液。 
阿司匹林对照品溶液 取阿司匹林对照品适量，精密称定，加溶剂溶解并定量稀释制成

每毫升中约含 72 μg（100 mg 规格）的溶液。 
水杨酸对照品溶液 取水杨酸对照品适量，精密称定，加溶剂溶解并定量稀释制成每毫

升中约含 5.5 μg（100 mg 规格）的溶液。 
溶剂、色谱条件与系统适用性要求 见含量测定项下。 
测定法 精密量取供试品溶液、阿司匹林对照品溶液与水杨酸对照品溶液，分别注入液

相色谱仪，记录色谱图。按外标法以峰面积分别计算每片中阿司匹林和水杨酸的含量，将水

杨酸含量乘以 1.304 后，与阿司匹林含量相加即得每片缓冲液中溶出量。 
限度 标示量的 70%，应符合规定。 
其他 应符合片剂项下有关的各项规定（通则 0101）。 

【含量测定】 照高效液相色谱法（通则 0512）测定。 
溶剂 见游离水杨酸项下。 
供试品溶液 取本品 20 片，精密称定，充分研细，精密称取适量（约相当于阿司匹林

10 mg），置 100 mL 量瓶中，加溶剂强烈振摇使阿司匹林溶解并稀释至刻度，摇匀，滤膜滤

过，取续滤液。 
对照品溶液 取阿司匹林对照品适量，精密称定，加溶剂溶解并定量稀释制成每毫升中

约含 0.1 mg 的溶液。 
色谱条件 见游离水杨酸项下。检测波长为 276 nm。 
系统适用性要求 理论塔板数按阿司匹林峰计算不低于 3000。阿司匹林峰与水杨酸峰之

间的分离度应符合要求。 
测定法 精密量取供试品溶液与对照品溶液，分别注入液相色谱仪，记录色谱图。按外
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标法以峰面积计算。 

5. 镇痛药效学评价 

试剂配制：用生理盐水配制 0.6%乙酸溶液（取 0.06 mL 乙酸加 10 mL 生理盐水），配制

0.5%阿司匹林片溶液（取 50 mg 阿司匹林片加 10 mL 生理盐水）。 
分组：取小鼠 15 只，随机分为对照组、模型组和阿司匹林制剂组，称重并标记编号，观

察一般活动情况。 
给药：对照组、模型组分别腹腔注射 0.1 mL/10 g 生理盐水，阿司匹林制剂组灌胃给予阿

司匹林片溶液 0.2 mL/10 g。0.5 h 后，各小鼠分别腹腔注射 0.6%乙酸溶液 0.1 mL/10 g。观察：

计数 20 min 内扭体次数，计算扭体抑制率，以其作为疼痛评价指标。 
实验数据处理、实验小鼠处死。 

【注释】 镇痛实验中，0.6%乙酸溶液以临用时新配为宜，存放过久会使作用减弱。镇

痛实验应注意控制室温，致痛剂腹腔注射的部位和操作技术应力求一致。 

四、实验结果与讨论 

（1）计算和记录阿司匹林合成质量及产率，分析影响阿司匹林产率的主要因素。 
（2）计算和记录阿司匹林原料药和每克肠溶片中阿司匹林百分含量。 
（3）计算和记录阿司匹林肠溶片的溶出量。 
（4）计算和记录扭体抑制率，根据扭体抑制率结果对药物的镇痛效果进行评价和分析。 

五、思考题 

（1）浓硫酸在反应中起催化酰化的作用，浓硫酸作催化剂有哪些优缺点？ 
（2）实验反应中产生副反应的主要原因是什么？如何避免副产物的生成？ 
（3）在浓硫酸存在的情况下，水杨酸与乙醇作用会得到什么产物？ 
（4）阿司匹林压片过程中可能出现的质量问题是什么？如何解决？ 
（5）哪些药物需要包肠溶衣？常用的薄膜包衣材料有哪几类？ 

（何建峰） 
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实验 2 水杨酸软膏的设计制备、质量考察

及药物透皮试验 

软膏剂是一种半固体制剂，使用时涂布于皮肤或黏膜（直肠、阴道、眼部等）部位，以实

现治疗或保护的功能。广义的软膏剂包括油膏剂、水溶性软膏剂、乳膏剂、凝胶剂和糊剂等。

本实验选择不同的基质[油脂性基质、水溶性基质、水/油（W/O）型乳剂基质、油/水（O/W）

型乳剂基质，其中 W/O 型乳剂基质由学生自行设计]，将水杨酸制备成 4 种不同的软膏剂，并

对所制得的制剂进行全面的质量检查，包括主药含量测定、熔点和熔程检查、黏度和插入度检

查、皮肤刺激性试验及稳定性检查，其中主药含量测定采用酸碱滴定法，皮肤刺激性试验采用

家兔法。最后采用凝胶扩散法和离体皮肤法对所制软膏中的药物的释放、透皮特性进行评价。 
本实验综合运用了药剂学、分析化学和药理学相关知识，同时包含了学生自主设计的

内容。 

一、目的要求 

（1）掌握不同基质的软膏剂制备方法。 
（2）掌握软膏剂质量检查的项目、原理和方法。 
（3）掌握软膏剂体外及体内药物释放、穿透和吸收的研究方法、原理与操作。 
（4）熟悉影响软膏剂药物释放、穿透和吸收的剂型因素与生理因素。 

二、基本原理 

1. 水杨酸简介 

水杨酸是一种脂溶性有机酸，化学式为 C7H6O3。外观是白色的结晶粉状

物，熔点是 158～161 ℃。存在于自然界的柳树皮、白珠树叶及甜桦树中。 
水杨酸软膏可用于皮肤真菌感染、局部角质增生症，治疗慢性湿疹、银

屑病及毛囊周围角化症等皮肤病，忌用于糜烂或继发性感染部位。某些皮肤

疾病系由霉菌生长于皮肤角质层所引起，但由于角质层的保护，可能使得药

物对霉菌的作用减弱，若将角质层除去，则可增强药物对霉菌的抑制作用，因此水杨酸也是

最常用的溶解角质的药物。当水杨酸与硫黄、苯甲酸等配成复方软膏时，可起到药物协同作

用。水杨酸以溶解角质作用为主，同时还具有一定的消毒防腐作用。水杨酸的作用与其浓度

有关，低浓度的水杨酸（2%～5%）外用能软化角质，高浓度的水杨酸（10%～20%）则有溶

 

水杨酸结构式 
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化角质的作用。 

2. 软膏透皮吸收相关原理 

软膏剂的透皮吸收过程包括药物的释放、穿透及吸收三个阶段（图 1-2-1）。释放指药物

从基质中释放出来，从而扩散到皮肤表面；穿透指药物透过皮肤屏障进入皮肤内产生局部作

用；吸收指药物进入皮肤后通过血管或淋巴管进入人体循环而产生全身作用。药物的透皮吸

收途径有二：一是完整表皮，这是透皮吸收的主要途径，由于角质层的屏障作用，脂溶性药

物相对易吸收；二是毛囊、皮脂腺、汗腺开口，这部分由于吸收面积小（仅占皮肤面积的 1%
左右），只能作为解离型药物或水溶性大分子的吸收途径。既然完整皮肤是药物的主要透皮吸

收途径，那么角质层的存在，就成了药物穿透皮肤的主要屏障。水杨酸具有溶解角质的能力，

与其他药物配伍时，对该药物的透皮吸收起到协同作用。 

 

图 1-2-1 透皮吸收过程 

影响药物透皮吸收的因素：①生理因素（如种属、性别、部位、皮肤状态等）；②药物理

化性质（如溶解度、分配系数、分子量、解离度等）；③剂型因素（浓度、pH、载体、基质、

促透剂等）。 

3. 软膏基质的作用、种类及选择依据 

在软膏剂的组成中，基质是药物的赋形剂、载体，还会影响药物的释放、穿透和吸收过

程，主要体现在：①基质与药物的亲和力影响药物的释放；②基质的 pH 决定药物的分子型

和离子型比例，从而影响药物的穿透；③基质与皮肤的水合作用决定角质层屏障的致密程度

（与皮肤水合作用强弱顺序：油脂性基质＞W/O 型乳剂基质＞O/W 型乳剂基质＞水溶性基

质）；④基质中的附加剂（表面活性剂、促透剂）的影响。 
软膏剂的基质分为油脂性基质、水溶性基质和乳剂基质，可根据药物的溶解性、药物与

基质的亲和性，以及基质的特点等因素，选择适宜的基质。 
（1）油脂性基质：对皮肤润滑、保护作用较强。涂于皮肤能形成封闭性油膜，可防止局

部水分蒸发，从而促进皮肤水合作用，对表皮增厚、角化、皴裂有软化作用。不易与水性液

体混合，药物释放性能差，不适用于有大量渗出液的皮损及脂溢性皮炎、痤疮。油脂性基质

常用于水不稳定药物。其油腻性与疏水性大，使用后不易用水洗除。 
（2）水溶性基质：药物释放较快，能与水溶液混合，并吸收组织渗出液，多用于润湿、


