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多功能药用辅料蔗糖硬脂酸酯
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摘　要：蔗糖硬脂酸酯是一款多功能的药用辅料，在药物制剂中起到乳化、增溶、分散、增粘、悬浮、润滑、提高药物稳

定性及生物利用度等作用。本文主要介绍其在药物制剂中的相关应用情况，旨在为制剂产品的开发提供参考和借鉴。
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Abstract:Sucrose stearate is a multi-functional pharmaceutical excipients, which can be used in pharmaceutical preparations to 
emulsify, solubilization, dispersity, viscosity-increasing, suspending, lubricant, improve drug stability and bioavailability, etc. This paper 
mainly introduces its application in pharmaceutical preparations, aiming to provide reference for the development of pharmaceutical 
products.
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1 前言

1.1 化学结构

蔗糖分子中含有八个羟基，能和硬脂酸结合形成单酯、

双酯、三酯以及多酯。蔗糖硬脂酸酯是以天然蔗糖和来自植

物油的硬脂酸为原料，经酯化、精制、提纯、分离而成的非

离子表面活性剂。

1.2 蔗糖硬脂酸酯的性状和安全性

蔗糖硬脂酸酯为白色至浅黄色粉末，无味或略带油脂

味；易溶于热的乙醇等有机溶剂，在水中分散或溶解；具有

较好的耐热稳定性。在弱酸或弱碱条件下稳定。蔗糖硬脂酸

酯无毒，可被分解成葡萄糖、果糖和硬脂酸，并被人体吸收；

对眼睛、皮肤和粘膜的亲和性好且无刺激；具有优良的生物

降解性，不会造成环境污染。

1.3 蔗糖硬脂酸酯的功能及应用

蔗糖硬脂酸酯 HLB 值为 1 ～ 18，具有多功能的特性，

应用范围广，因其单酯含量的不同使其具有不同的功能，可

起到乳化、增溶、分散、增粘、悬浮、润滑、提高药物稳

定性及生物利用度等作用。它被广泛用于食品添加剂、药

用辅料、个人护理产品中。目前国内生产的许多仿制药和

原研药的药物疗效在临床和一致性评价中存在较大的差异，

主要有两方面原因：一是生产工艺的差别，二是药用辅料的

选择不同，而使用多功能药用辅料是解决这一问题的首选。

药用辅料的落后已经严重制约了我国创新药和仿制药的发

展，目前国家药典委正鼓励药用辅料标准国际化和新药用辅

料的增选工作。蔗糖硬脂酸酯就是这么一款多功能的药用辅

料。

2 蔗糖硬脂酸酯在药物制剂中的应用 [1]

2.1 软膏剂中的应用

蔗糖硬脂酸酯的 HLB 值因单酯含量的不同，可在各种

O/W 或 W/O 软膏剂中应用。

治疗慢性荨麻疹的中药膏 [2] 加入适量的蔗糖硬脂酸酯，

制备得到的中药膏在治疗慢性荨麻疹上治愈率非常高，并

且见效快。在制备双氯芬酸钠乳膏 [3]时加入蔗糖硬脂酸酯，

可使双氯芬酸钠乳膏性质稳定。在曲安奈德益康唑乳膏制

备 [4] 中，蔗糖硬脂酸酯经特殊配比后可改善曲安奈德益康

唑乳膏的皮肤渗透性，有利于药物吸收并充分发挥药效。

在双氯灭痛、扑而敏及雄 ( 雌 ) 性激素，肾上腺皮质

激素等软膏剂中应用蔗糖酯作乳化剂，制成了稳定性，药物

释放性优良的 O/W 乳化型软膏。液态油增粘胶化剂组成物以

亲水性蔗糖酯为主要成分，配合适量亲油性多元醇脂肪酸酯

( 如亲油性蔗糖酯、甘油酯或 Span) 和多元醇制成，以该增

粘胶化剂组成物配制的软膏基质，水洗性好，药物溶解性好。



  38

国际临床医学 :2023 年 5 卷 9 期
ISSN:2661-4839

用在非水凝胶软膏基剂中，对类固醇类、维生素 C、B. 及 E

等有良好的溶解性，其水洗性和安全性良好。

2.2 栓剂中的应用

在栓剂基质中使用亲油性 ( 低 HIB 值 ) 蔗糖酯，不会

损害栓剂基质所要求的油脂的物理性质（如熔点、凝固点、

融化速度等），与单独使用油脂 (如可可脂等 )相比，该栓

剂无粘模、龟裂及中央空洞发生，同时加快了药剂的释放速

度。用在消炎痛栓剂中崩解性好，刺激性小。在抗肿瘤药 5-

氟尿嘧啶（5-FU）的栓剂中使用蔗糖酯可显著提高其生物利

用度，此时只需使用一半量药物，同时又能抑制药物对直肠

的刺激。治疗阴道疾病乳酸杆菌药膜，加入适量的蔗糖酯等，

制成药膜，适用于妇女滴虫性阴道炎等。

2.3 片剂中的应用

2.3.1 片剂润滑剂

低 HLB 的蔗糖硬脂酸酯在片剂制造时可作为片剂润滑

剂，可以 (1) 防止原料粉或颗粒结块，改善流动性，使其在

制片时有良好的填充性；(2) 减少压片时的摩擦，压片容易

且片易脱模，同时增加片的光泽度；(3)与药物的配伍性好，

代替传统使用的滑石粉、硬脂酸镁等，克服它们在风味和卫

生方面的不足，同时改善片剂的崩解性能，促进药物吸收。

作为润滑剂用在喹啉化合物缓释片 [5] 中，治疗高尿酸血症

和痛风。

2.3.2 包衣材料

蔗糖硬脂酸酯作为肠溶性包衣材料具有乳化剂和增塑

剂双重效果。以蔗糖硬脂酸酯，肠溶性成膜材料制成的包衣

液通常以水或含醇 (20%w/w 以下 ) 水溶液为溶剂，它与通

常使用的以有机溶剂作溶剂的包衣液相比，具有成本低廉，

操作安全、包衣均匀，肠溶性好等特点。

2.4 控释制剂中的应用

2.4.1 口服控释制剂

将药物、蔗糖酯、水溶性高分子物质及润滑剂等直接

混合打片制得口服控释片，而不需经过加热、包覆等复杂处

理，因而适用性极广 ( 包括热敏性药物等 )。作为该控释片

必须成分的蔗糖酯 (HLB 值 7～ 11 为宜 )赋于该片以良好的

控释效果，使药物的体外溶出速度接近理想的零级释药速

度。以蔗糖酯 (HLB2) 等制成了吸收性，长效性良好的肠溶

性硝苯吡啶长效制剂 (片剂或胶囊剂 )。

含有缬沙坦的药物组合物 [6]，含有蔗糖酯。缬沙坦

valsartan是一种非肽类血管紧张素Ⅱ（ATII）受体拮抗剂，

用于轻，中度原发性高血压。作为吸收促进剂，用于合成的

非甾体雌激素己烯雌酚口服药物制剂 [7]，治疗前列腺癌或

乳腺癌。加入蔗糖酯制备口服叶酸滴丸制剂 [8]，治疗高同

型半胱氨酸血症。口腔给药的缓控释替硝唑软膏 [9]，以蔗

糖酯等为软膏基质，适合于口腔牙周袋注射给药。

2.4.2 透皮控释制剂

在雌二醇的膜控型透皮控释制剂研究中，使用高单酯

蔗糖酯作为药物储库材料取得良好效果。蔗糖酯(高HLB值)

有较好的吸水膨化性能和渗透性，它有利于透皮给药系统在

给药过程中不断地由皮肤吸收体液，促进药物释放。

用于硝酸异山梨醇酯的透皮控释制剂中，减缓了硝酸

异山梨醇酯的洗脱率，具有良好的控释效果。丁酸氯维地平

乳剂注射液 [10] 中含有蔗糖硬脂酸酯，会使乳剂注射液减少

丁酸氯维地平氧化降解产物的产生。用于软组织再生促血管

化的溶致液晶注射剂的载体 [11] 中，蔗糖硬脂酸脂作为水化

调节剂，延长了蛋白药物作用时间。

2.5 抗生素制剂中的应用

2.5.1 大环内酯类抗生素

大环内酯类抗生素的制剂经口服后在胃液中往往失效，

其主要成份在开始溶解时有很大的粘性，会产生粘贴现象和

保护层，使药物释放速度减慢。蔗糖酯可以提高口服抗生

素在胃肠道内的稳定性和生物利用度。在口服的柱晶白霉

素类和交沙霉素类制剂的研究中发现：使用 HLB 值 10 以上

的蔗糖酯可制得润湿分散性良好，且完全不产生粘贴现象，

具有良好的溶出速率。在麦迪霉素片剂中使用高单酯的蔗

糖酯作为内加崩解剂，可显著地改善麦迪霉素的崩解性能，

崩解时限仅为 2～ 4分钟。

2.5.2 β一内酰胺类抗生素

蔗糖酯在 β- 内酰胺类抗生素中的应用主要用于口服

头孢菌素类抗生素。研究表明，在头孢菌素口服制剂中添加

蔗糖酯可大幅度地提高其在胃肠道的吸收及生物利用度。用

于头孢呋辛酯片中，制得的头孢呋辛酯片可以有效掩盖头孢

呋辛酯药物的苦味，具有较高的溶出度，药物生物利用度高。

还可以进一步用于制备干混悬剂或颗粒剂 [12]。制备头孢羟

氨苄颗粒制剂 [13]，可能提高药物制剂的稳定性和生物利用

度。作为口服吸收促进剂，蔗糖酯也可用于口服青霉素类抗

生素制剂。如在羧苄青霉素中添加适量蔗糖酯可将药物吸收

率由 1% 提高至 14%。

2.6 提高药物的稳定性及生物利用度

蔗糖酯作为稳定剂和吸收促进剂，用在弹性蛋白酶 (猪

胰脏中提取 )制剂中，可显著地提高其血药浓度。在抗肿瘤

药物 N4- 酰基阿糖胞苷类制剂中，可以有效地抑制主药的

分解，提高制剂的稳定性；在含类胡萝卜素类的软胶囊中，
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均能获得稳定性良好的乳液；高单酯含量的蔗糖酯不仅适用

于油溶性维生素中，也适用于其它水难溶性物质的可溶化。

制备强抗氧化性叶黄素微胶囊时加入蔗糖硬脂酸酯，

可大大提高叶黄素微胶囊的氧化稳定性。制备叶黄素酯亚微

乳 [14]，再进一步冷冻干燥制成冻干亚微乳，能保持良好的

稳定性。制备乌苯美司胶囊 [15] 时加入蔗糖硬脂酸酯，能够

有效促进乌苯美司的溶出，提高了生物利用度和药物的稳定

性，还提高了胶囊的崩解速度。

2.7 其它

蔗糖硬脂酸酯用作制剂辅料的例子还有很多。如前列

腺贴剂、救心贴、制备多相脂质体的注射剂、制备生物相容

微乳液为载体的二氢杨梅素药剂、药物组合物，还可以用在

一些中药中，如调理肝火的中药复方组合物、治疗糖尿病的

药物、克糖养心药剂制备等等。

3 结语与展望

虽然国内生产的仿制药和国外原研药的主药成分能做

到一致，但是在药物疗效和一致性评价中往往还存在差距，

大部分原因是仿制药中缺乏合适的药用辅料，不能达到和

原研药一样的药物疗效。蔗糖硬脂酸酯是一种多功能药用

辅料 , 具有广泛 HLB 值（1 ～ 18) 的非离子型表面活性剂，

且蔗糖硬脂酸酯与药物的配伍性良好，可改善药物的崩解

性能, 改善口服药物在胃肠道内的稳定性和提高人体吸收，

从而提高生物利用度，减少药物的使用剂量，同时还可降低

毒副作用等。

目前国内已有数十家药企在药物制剂中使用蔗糖硬脂

酸酯，并取得了理想的应用效果。随着对多功能药用辅料应

用研究的不断深入，相信蔗糖硬脂酸酯会在新药和仿制药的

药物制剂研究（尤其在大分子药物和生物制剂）中取得令人

满意的效果。
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