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9601 药用辅料功能性相关指标指导原则 

    药用辅料系指生产兽药和调配处方时使用的赋形剂和附加剂；是除活性成分或前体以外，

在安全性方面已进行了合理的评估，一般包含在药物制剂中的物质。药用辅料是药物制剂的

重要组成部分，是保证药物制剂生产和使用的物质基础，决定药物制剂的性能及其安全性、

有效性和稳定性。在药物制剂中使用的药用辅料通常具有特定的功能性，归属不同功能类别

（附录0201），而对辅料功能性和制剂性能具有重要影响的物理化学性质，可称为药用辅料

的功能性相关指标（functionality-related characteristics，FRCs）。如稀释剂粒径可能影响固

体制剂的成型性，增稠剂分子量可能影响液体制剂的黏度，粒径和分子量就属于功能性相关

指标。因此，对功能性相关指标的测定、分级和制定限度范围对保证制剂的质量具有重要意

义。 

本指导原则按药用辅料的功能类别介绍常用的功能性相关指标和研究方法。药用辅料

的功能性一般取决于其物理化学性质，某些情况下，还可能受副产物或药用辅料中其他附加

剂影响。药用辅料需在制剂中发挥其功能性，制剂的处方工艺均可能对药用辅料功能性的发

挥产生显著影响。因此，药用辅料功能性相关指标的评价应针对特定制剂及其处方工艺，并

通常采用多种研究方法对功能性相关指标进行研究。 

药用辅料可以通过各种物理化学性质表征，而药用辅料功能性相关指标主要针对一般

的化学的手段难以评价功能性的药用辅料，如稀释剂等十九大类。对于单一组分化合物或功

能性可以通过相应的化学手段评价的辅料，如pH调节剂、渗透压调节剂、抑菌剂、矫味剂、

着色剂、抗氧剂、抛射剂等，不在本指导原则中列举其功能性相关指标和评价方法；空心胶

囊另文制定。 

本指导原则非强制执行，药用辅料供应商及其用户应根据药用辅料本身特性及辅料可

能对制剂性能的影响自行评估需要研究的功能性相关指标，并明确研究方法。同一药用辅料

在同一制剂处方中可能发挥多种功能性，应针对不同功能类别建立适宜的评价指标和研究方

法。对于本指导原则中未包含的功能类别、功能性相关指标和研究方法，研究人员亦可酌情

自行设立。 

    一、稀释剂 

稀释剂也称填充剂，指制剂中用来增加体积或重量的成分。在药物剂型中稀释剂通常占

有很大比例，其作用不仅可保证制剂的一定的体积大小，而且可减少主药成分的剂量偏差，

改善药物的压缩成型性。 

1. 化学性质  常见的稀释剂包括无机盐类、纤维素类、淀粉类、糖类。重要的化学性质

包括酸碱度、解离度、氧化-还原性质等。 

2. 物理性质  对稀释剂性能和制剂性能有直接影响的物理性质包括：（1）粒度和粒度

分布，影响粉末的流动性、含量均一性及溶出度等；（2）粒子形态；（3）堆密度、振实密

度、真密度；（4）比表面积；（5）结晶性；（6）水分，可能影响片剂的硬度、崩解性、

溶出度等；（7）流动性，对于直压型处方可能影响含量均一性；（8）溶解度，在介质中的

溶解度可能影响制剂的溶出度；（9）晶型，其转变可能影响物理化学稳定性；（10）可压
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性，影响片剂的硬度、脆碎度等。 

3. 功能机制  稀释剂可影响制剂的成型性（如粉末流动性、片剂硬度、湿法制粒或干

法颗粒成型性、均一性）和制剂性能（如含量均匀度、崩解性、溶出度、制剂外观、硬度、

脆碎度、物理化学稳定性等）。一些稀释剂（如微晶纤维素）使片剂赋予物料较好的可压性，

常被用作干黏合剂。 

    4. 稀释剂的功能性相关指标（1）结晶性（附录0451、0981）；（2）水分（附录0831、

0832）；（3）粒度和粒度分布（附录0982）；（4）粒子形态（附录0982）；（5）比表面

积；（6）固体密度；（7）堆密度与振实密度；（8）引湿性（附录9103）；（9）溶解度（凡

例）；（10）粉体流动性；（11）压缩性等。 

    二、黏合剂 

黏合剂系指一类使无黏性或黏性不足的物料粉末聚集成颗粒，促进压缩成型，有黏性的

固体粉末或溶液。黏合剂可改善颗粒性质，如流动性、强度、抗分离、降低含尘量、压缩性

或药物释放等。黏合剂可分为湿黏合剂和干黏合剂。 

1. 化学性质  黏合剂多为聚合物，聚合物的化学属性，包括结构、单体性质和聚合顺

序、功能基团、取代度和交联度，这些都将会影响制粒过程中的相互作用。天然聚合物由于

来源和合成的不同，它们的性质更可能显示出较大的差异。常用黏合剂包括淀粉浆、纤维素

衍生物、聚维酮、明胶等。 

2. 物理性质  （1）表面张力，影响润湿物料所需加入的黏合剂用量；（2）粒度和粒

度分布，影响黏合剂与干混合物均匀混合；（3）溶解度，与润湿剂的选择有关；（4）黏度，

决定制剂中黏合剂的型号及用量；（5）分子量和分子量分布，对聚合物而言，聚合物的分

子量不同具有不同黏度。聚合物黏合剂可形成凝胶。 

3. 功能机制  湿黏合剂在制粒溶剂中可完全或部分溶解，例如天然淀粉在一定条件下

可溶。被液体润湿后，黏合剂通过改变微粒内部的黏附力生成了湿颗粒（聚集物）。黏合剂

可改变颗粒的界面性质、密度、可压性等。在干燥过程中，黏合剂通过形成颗粒桥以提高颗

粒强度。 

    4. 黏合剂的功能性相关指标（1）结晶性（附录0451、0981）；（2）分子量和分子量分

布（附录0514）；（3）黏度（附录0633）；（4）水分（附录0831、0832）；（5）粒度和

粒度分布（附录0982）；（6）比表面积；（7）固体密度；（8）堆密度与振实密度；（9）

溶解度（凡例）；（10）粉体流动性；（11）表面张力等。 

    三、崩解剂 

崩解剂是加入到处方中促使制剂迅速崩解成小单元并使药物更快溶解的功能性成分。

崩解剂包括天然、合成或化学改造的天然聚合物。当崩解剂接触水分、胃液或肠液时，它们

通过吸收液体膨胀溶解或形成凝胶，引起制剂结构的破坏和崩解，增大比表面积，从而促进

药物的溶出。 

    1. 化学性质  常用崩解剂包括干淀粉、羧甲淀粉钠、低取代羟丙基纤维素、交联羧甲纤

维素钠、交联聚维酮、泡腾崩解剂等。崩解剂可为非解离型聚合物或阴离子型聚合物的盐（如

钠盐、钙盐或钾盐）。非解离型聚合物是天然的或者物理修饰的多糖，如淀粉、纤维素、支

链淀粉或交联聚维酮。阴离子型聚合物主要是淀粉、纤维素经过化学改性的产物或者低交联
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的聚丙烯酸酯。离子型聚合物应该关注其化学性质，胃肠道pH的改变或与解离型药物形成

复合物都将会影响其崩解性能。 

泡腾崩解剂主要为有机酸（如柠檬酸、枸橼酸、酒石酸等）和碱式碳酸（氢）盐（如碳

酸钠、碳酸氢钠等）组成的混合物。 

2. 物理性质  与崩解性能有关的主要物理性质包括粉末微粒结构或其与水接触后的结

构变化。这些性质包括：（1）粒度和粒度分布，如崩解力与崩解程度都与崩解剂的粒径有

关；（2）水吸收速率，崩解剂的水吸收速率越高崩解越快；（3）膨胀率或膨胀指数，能产

生显著膨胀力的崩解剂一般更为有效；（4）接触液体后的形态变化，崩解剂最终是微粒态

或是形成了凝胶均影响崩解效果；（5）水分，如淀粉作崩解剂时，水分对其崩解性能影响

显著；（6）泡腾量，影响泡腾崩解剂的性质。 

3. 功能机制  崩解剂应能够与水发生强烈的相互作用。不同崩解剂发挥作用的机制主

要有四种：膨胀、变形、毛细管作用和排斥作用。在片剂中使用的崩解剂最好具有两种或两

种以上上述机制。崩解剂的功能性取决于多个因素，如化学特性、粒度分布以及粒子形态，

此外还受一些重要的片剂因素的影响，如硬度和孔隙率。 

泡腾崩解剂中的有机酸和碱式碳酸（氢）盐遇水后，可生成并释放大量的二氧化碳气体，

使片剂崩解。因此，湿法制粒时应避免二者同时溶于含水黏合剂或润湿剂。 

    4. 崩解剂的功能性相关指标（1）水分（附录0832）；（2）粒度和粒度分布（附录0982）；

（3）粒子形态（附录0982）；（4）膨胀率或膨胀指数；（5）水吸收速率；（6）粉体流动

性；（7）泡腾量等。 

    四、润滑剂 

润滑剂是指固体制剂制备中的润滑性辅料，其作用为减小颗粒间、颗粒和固体制剂生产

设备金属接触面之间（如压片机冲头和冲模）的摩擦力。润滑剂可以分为界面润滑剂、流体

薄膜润滑剂和液体润滑剂。在压片过程中，润滑剂往往具有抗黏着的作用，可降低颗粒与冲

头的粘连，以防止压片物料黏着于冲头表面。液体润滑剂可用于减小金属与金属间的摩擦力。 

1. 化学性质  界面润滑剂是具有极性头部和脂肪酸尾部的长链脂肪酸盐（如硬脂酸镁）

或脂肪酸酯（如硬脂富马酸钠）。流体薄膜润滑剂为固体脂肪（如氢化植物油）、甘油酯（如

山嵛酸甘油酯和二硬脂酸甘油酯）或脂肪酸（如硬脂酸），在压力作用下会熔化。液体润滑

剂是在压力下可从颗粒中释放的液体物质。常用的润滑剂有硬脂酸镁、微粉硅胶、滑石粉、

氢化植物油、聚乙二醇类、十二烷基硫酸钠等。 

2. 物理性质  界面润滑剂的主要物理性质包括：（1）粒度，粉体的基本特性；（2）比

表面积，润滑剂的作用效果与其比表面积有关；（3）水合情况，如硬脂酸镁吸水后可生成

多种水合物；（4）多晶型，界面润滑剂由晶体组成；（5）纯度，如硬脂酸镁的组成中硬脂

酸盐与棕榈酸盐的比率；（6）水分，含水量会影响润滑作用。 

流体薄膜润滑剂最主要的性质包括：（1）粒度，粉体的基本特性；（2）固体状态/热力

学行为，熔化后的润滑作用；（3）纯度，如硬脂酸与棕榈酸的比率。 

3. 功能机制  界面润滑剂通过附着在固体表面（颗粒和生产设备零件）以减小颗粒间

或颗粒与金属接触面间的摩擦力而发挥作用；流体薄膜润滑剂在压力下熔化并在颗粒和压片

机的冲头周围形成薄膜，这将有利于减小摩擦力，而在压力移除后流体薄膜润滑剂将重新固
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化；液体润滑剂在压紧之前可以被颗粒吸收，在压力下会从颗粒中释放出来并形成流体薄膜，

当压力移除时，润滑剂会在片剂基质间发生重吸收或再分配，而不会重新固化。 

一些药物在压制过程中可能产生静电荷吸附，具有绝缘作用的抗黏着剂薄膜可阻止静

电荷的积聚，从而避免了黏冲或流动性降低的现象，起到助流、抗黏着作用。另外，一些抗

黏着剂能覆盖在颗粒表面形成薄层降低颗粒间的摩擦力，或吸附于金属冲模表面使显脂性，

起到润滑、助流、抗黏着的作用。 

4. 润滑剂的功能性相关指标  （1）结晶性（附录0451、0981）；（2）熔点或熔程（附

录0612、0661）；（3）水分（附录0831、0832）；（4）粒度和粒度分布（附录0982）；（5）

粒子形态（附录0982）；（6）比表面积；（7）固体密度；（8）堆密度与振实密度；（9）

纯度（如硬脂酸盐与棕榈酸盐比率）；（10）粉体流动性等。 

    五、助流剂和（或）抗结块剂 

助流剂的主要作用是增加颗粒的流动性，提高粉末流速，提高制剂的均匀度；用于直接

压片时，还可防止粉末的分层现象。抗结块剂是可减少粉末聚集结块的物质，也可减少粉末

加工中和漏斗排空过程中粉体结块和颗粒桥的形成。大多数情况下，助流剂具有抗结块剂的

功能，常用的有微粉硅胶和滑石粉。 

1. 化学性质  助流剂和抗结块剂通常是无机物质细粉。它们通常不溶于水但是不疏水。

其中有些物质是复杂的水合物。 

2. 物理性质  （1）粒度和粒度分布；（2）比表面积，助流效果与其比表面积有关，粒

度越细比表面积越大；（3）水分，它们可能具有轻微的引湿性。 

3. 功能机制  可吸附在较大颗粒的表面，减小颗粒间黏着力和内聚力，使颗粒流动性

好，防止结块。 

4. 助流剂和（或)抗结块剂的功能性相关指标  （1）水分（附录0831、0832）；（2）

粒度和粒度分布（附录0982）；（3）粒子形态（附录0982）；（4）比表面积；（5）固体

密度；（6）堆密度与振实密度；（7）粉体流动性；（8）水吸收速率等。  

    六、包衣剂或增塑剂     

包衣剂是对制剂进行包衣的物质的总称，包括包衣成膜材料、增塑剂、遮光剂、色素、

打光剂等，包括用于糖衣、薄膜衣、肠溶衣及缓控释包衣的包衣剂。包衣剂的作用包括：掩

盖药物异味、改善口感和外观、保护药物不受外界环境影响、调节药物释放（如膜控释和肠

溶包衣）等。增塑剂是一种低分子量的物质，当加入到另一种材料（通常为高分子聚合物）

中时，会使得高分子材料具有柔韧性和弹性，且易于加工。增塑剂主要用于包衣剂中。 

1. 化学性质  包衣剂的化学性质与包衣类型（糖衣、薄膜衣、肠溶衣、缓控释包衣）有

关，影响包衣剂的化学性质包括：（1）组成、结构和纯度；（2）分子量及其分布。 

传统增塑剂包括油类、糖类及其衍生物。目前广泛应用的增塑剂可分为水溶性和脂溶性

两大类。水溶性增塑剂主要是多元醇类化合物，脂溶性增塑剂主要是有机羧酸酯类化合物

（如柠檬酸酯和邻苯二甲酸酯）。 

2. 物理性质  包衣剂可以是预混辅料，通常为水分散体。影响成膜材料性能的物理性

质包括：（1）表观黏度；（2）影响表观黏度的分子量及分子量分布和玻璃化转变温度（Tg）

等。影响水分散体性能的物理性质包括：（1）黏度；（2）表面张力。对于无需溶剂、在熔
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融状态下进行包衣的包衣剂（如塑性聚合物、蜡类和脂质包衣材料），应重点关注其熔程和

熔融态黏度。增塑剂通常熔点较低（<100℃），并且在室温下可挥发（具有一定的蒸气压）。

加入增塑剂可以降低包衣剂的玻璃转变温度（Tg）。 

3. 功能机制  糖衣一般包括隔离层、粉衣层、糖衣层和抛光层。薄膜包衣中的成膜材

料和增塑剂配合可形成适宜的膜，通过加入着色剂、遮光剂或致孔剂可赋予与糖衣比更好的

功能，更具掩味的功能和易于吞咽，有利于药物稳定性，可以调节释放速度。增塑剂可以提

高高分子材料（如聚合物材料）的分子间和分子内运动，主要通过干扰体系中的正常分子间

和分子内键合机制来实现。良好的增塑剂可在较低浓度（<5% W/W）时呈现较好的增塑性能。

增塑剂通常添加到薄膜涂层（水性和非水性体系）和空心胶囊（硬胶囊和软胶囊）中，以改

善其可加工性和机械强度，若不添加增塑剂，则易于分离或破裂。增塑剂也常被添加到半固

体药物制剂中，例如乳膏和软膏，以改善其流变性能。 

4. 包衣剂或增塑剂的功能性相关指标  （1）组成、结构和纯度（附录0402、0421、0500）；

（2）相对密度（附录0601）；（3）熔点或熔程（附录0621、0661）；（4）折光率（附录

0622）；（5）黏度（附录0633）；（6）玻璃化转变温度（附录0661）；（7）脂肪与脂肪

油（附录0713）；（8）水分（附录0831、0832）；（9）粒度和粒度分布（附录0982）；（10）

溶解度（凡例）；（11）成膜性；（12）抗拉强度；（13）透气性；（14）表面张力等。 

七、表面活性剂 

表面活性剂是指含有固定的亲水亲油基团，由于其两亲性而倾向于集中在溶液表面、两

种不相混溶液体的界面或者集中在液体和固体的界面，能降低表面张力或者界面张力的一类

化合物。由于界面现象普遍存在于制剂的研制和生产过程中，表面活性剂在多类剂型中均有

广泛应用，可作为增溶剂、润湿剂、助悬剂、絮凝和反絮凝剂、起泡剂、消泡剂、抑菌剂、

稳定剂（如蛋白稳定剂）等。 

1. 化学性质  根据来源，表面活性剂可分为天然表面活性剂和合成表面活性剂；根据

分子组成特点和极性基团的解离性质，可分为离子型表面活性剂（包括阳离子表面活性剂、

阴离子表面活性剂和两性离子表面活性剂）和非离子型表面活性剂；根据溶解性，可分为水

溶性表面活性剂和油溶性表面活性剂；根据相对分子质量，可分为高分子表面活性剂和低分

子表面活性剂。 

表面活性剂结构中含有极性的亲水基团和非极性的疏水基团。亲水基团一般为电负性

较强的原子团或原子，可以是阴离子、阳离子、两性离子或非离子基团，如硫酸基、磺酸基、

磷酸基、羧基、羟基、醚基、巯基、季铵基、酰胺基、聚氧乙烯基等；疏水基团通常是长度

在8 ~ 20个碳原子的烃链，可以是直链、饱和或不饱和的偶氮链等。 

2. 物理性质  表面活性剂物理性质主要受其化学结构影响，表面活性的强弱与表面活

性剂的浓度、分子结构、疏水基碳链长短、支链存在与否、不饱和度以及解离度等有关。影

响表面活性剂功能的主要物理性质有：（1）临界胶束浓度（CMC）。当溶液达到CMC后，

溶液的一系列物理性质，包括电导率、表面张力、去污能力、渗透压、增溶能力与吸附量等

均会发生突变；（2）亲水亲油平衡值（HLB）。不同HLB值的表面活性剂的用途各有侧重；

（3）昙点；（4）Krafft点。 

3. 功能机制  物体相界面（如液-液，液-固，液-气）之间发生的物理化学现象统称为界
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面现象，液-气相界面之间的现象又称为表面现象。由于液相分子的吸引力大于气相分子的

吸引力，有自发缩小到最小面积的趋势，如果要克服这种趋势，把液相内层分子移到表面上

来，增加表面积，就必须对抗液相分子引力而做功。在单位长度相表面上促使相表面积缩小

的力称为表面张力。表面活性剂含有固定的亲水亲油基团，由于其两亲性而趋向于集中在溶

液表面，较强地降低表面张力或界面张力。 

表面活性剂作为蛋白稳定剂的机制包括：（1）预防空气-水界面的变性；（2）减少制

备和存储过程中固体-水界面对蛋白质的物理损伤；（3）避免蛋白质分子间相互作用。 

4. 表面活性剂的功能性相关指标  （1）组成、结构和纯度（附录0402、0421、0500）；

（2）分子量和分子量分布（附录0514）；（3）相对密度（附录0601）；（4）熔点或熔程

（附录0621、0661）；（5）pH值（附录0631）；（6）黏度（附录0633）；（7）脂肪与脂

肪油（附录0713）；（8）粒度和粒度分布（附录0982）；（9）溶解度（凡例）；（10）临

界胶束浓度；（11）润湿角；（12）表面张力等。 

    八、栓剂基质 

    栓剂基质为制造直肠栓剂和阴道栓剂的基质。常用栓剂基质包括油脂性基质（如可可豆

脂、半合成椰油酯、半合成或全合成脂肪酸甘油酯等）和水溶性基质（如甘油明胶、聚乙二

醇、泊洛沙姆等）。 

1. 化学性质  高熔点亲脂性栓剂基质是半合成的长链脂肪酸甘油三酯的混合物，包括

单甘油酯、双甘油酯，也可能存在乙氧化脂肪酸。根据基质的熔程、羟值、酸值、碘值、凝

固点和皂化值，可将基质分为不同的类别。 

亲水性栓剂基质通常是亲水性半固体材料的混合物，在室温条件下为固体，而使用时，

药物会通过基质的熔融、溶蚀和溶出机制而释放出来。相对于高熔点栓剂基质，亲水性栓剂

基质有更多羟基和其他亲水性基团。聚乙二醇为一种亲水性基质，具有合适的熔化和溶解行

为。 

2. 物理性质  栓剂基质最重要的物理性质便是它的熔程。一般来说，栓剂基质的熔程

在27~45°C。然而，单一栓剂基质的熔程较窄，通常在2~3°C之间。基质熔程的选择应考虑其

他处方成分对制剂终产品熔程的影响。 

3. 功能机制  栓剂应在略低于体温（37°C）下熔化或溶解而释放药物，其释放机制为

溶蚀或扩散分配。高熔点脂肪栓剂基质在体温条件下应熔化。水溶性基质应能够溶解或分散

于水性介质中，药物释放机制是溶蚀和扩散机制。 

    4. 栓剂基质的功能性相关指标  （1）栓剂性能（附录0104）；（2）熔点或熔程（附录

0612、0661）；（3）凝点（附录0613）；（4）脂肪与脂肪油（附录0713）；（5）溶解度（凡例）

等。      

    九、助悬剂/增稠剂 

在药物制剂中，助悬剂/增稠剂有助于稳定分散系统（如混悬剂或乳剂），减少溶质或

颗粒运动的速率，或降低液体制剂的流动性。 

1. 化学性质  助悬剂/增稠剂可以是低分子也可以是大分子化合物（大分子或矿物质）。

低分子增稠剂，如甘油、糖浆、鲸蜡素和硬脂酸。大分子助悬剂/或增稠剂包括：（1）亲水

性的高分子碳水化合物，如阿拉伯胶、琼脂、海藻酸、羧甲纤维素、角叉(菜)胶、糊精、结
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冷胶、瓜尔胶、羟乙纤维素、羟丙纤维素、羟丙甲纤维素、麦芽糖糊精、甲基纤维素、果胶、

丙二醇海藻酸、海藻酸钠、淀粉、西黄蓍胶和黄原胶树胶；（2）亲水性高分子非碳水化合

物如明胶、聚维酮、卡波姆、聚氧乙烯和聚乙烯醇。矿物质助悬剂/增稠剂包括硅镁土、皂土

（斑脱土）、硅酸镁铝、二氧化硅等。单硬脂酸铝，按功能分类既非大分子也非矿物质类助

悬剂/或增稠剂，主要包含不同组分比例的单硬脂酸铝和单棕榈酸铝。 

2. 物理性质  （1）分子量及其分布；（2）粒度和粒度分布；（3）流变学性质，由于

辅料的分子量大和粒径较大，其流变学的性质为非牛顿流体；（4）黏弹性，此类药用辅料

的分散体表现出一定的黏弹性；（5）黏度，增稠剂能增加分散介质的黏度，降低液体制剂

的流动性。 

    3. 功能机制  助悬剂/增稠剂稳定分散体系或增稠效应有多种机制。常见的是大分子链

或细黏土束缚溶剂导致黏度增加和层流中断。其余包括制剂中的辅料分子或颗粒形成三维结

构的凝胶，和大分子或矿物质吸附于分散颗粒或液滴表面产生的立体作用。每种机制（黏度

增加，凝胶形成或立体稳定性）均是辅料流变学特性的表观体现。 

    4. 助悬剂/增稠剂的功能性相关指标  （1）分子量和分子量分布（附录0514）；（2）

黏度（附录0633）；（3）粒度和粒度分布（附录0982）；（4）溶解性（凡例）等。   

    十、软膏基质 

软膏基质是黏稠的半固体外用制剂的基质。软膏基质分为：（1）油性基质：不溶于水，

无水、不吸收水，难以用水去除（如凡士林）；（2）吸收性软膏基质：无水，但能够吸收

一定量的水，不溶于水而且不易用水去除（如羊毛脂）；（3）乳剂型基质：通常是水包油

或油包水型，其中含水，能够吸收水分，在水中也无法溶解（如乳膏）；（4）水溶性软膏

基质：本身无水，可以吸水，能溶于水，可用水去除（如聚乙二醇）。 

1. 化学性质软膏基质应惰性、化学稳定。 

2. 物理性质  软膏基质的物理性质包括：（1）熔点和凝点；（2）黏稠度和流变学；

（3）溶解度。 

3. 功能机制  软膏基质主要作用机制包括：（1）溶解性或分散性：药物可溶解或分散

于软膏基质中；（2）流变学：易于涂布、在皮肤上可形成薄层，可作为润湿剂和皮肤保护

剂；（3）释放：药物应从基质中释放，必要时可透皮吸收。 

4. 软膏基质的功能性相关指标  （1）熔点或熔程（附录0612、0661）；（2）凝点（附

录0613）；（3）黏度（附录0633）；（4）脂肪与脂肪油（附录0713）；（5）溶解度（凡

例）等。 

十一、络合剂（螯合剂、包合剂） 

络合剂是可与药物形成络合物的物质，形成的络合物可改善药物的物理化学性质，如溶

解度和稳定性。螯合剂是含有两个或两个以上配位体，呈爪型与金属离子发生反应而形成稳

定的螯合物的物质，螯合物旨在掩蔽金属离子的催化性能，增加药物的稳定性。包合剂是一

类特殊的络合物，包合剂（包合物的主分子）是指具有空穴结构，可以和药物（包合剂的客

分子）形成包合物的物质。络合剂包括螯合剂和包合剂。 

1. 化学性质  络合剂与药物形成络合物，通常依赖于络合剂本身的物理化学性质。络

合剂与药物形成络合物的能力通常取决于络合剂的分子量、化学结构等物理化学性质。乙二
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胺四乙酸及其钠盐(如乙二胺四乙酸二钠和乙二胺四乙酸钙钠)是最为常用的螯合剂，二羧酸

化合物（如酒石酸、枸橼酸）亦具有螯合金属离子的作用。包合剂可分成三类：（1）多分

子包合剂（如尿素、硫脲、去氧胆酸）；（2）单分子包合物（如环糊精、石墨、蛋白质、

纤维素）；（3）大分子包合物（如沸石、葡聚糖凝胶、硅胶）。常用的包合剂主要有倍他

环糊精、羟丙基倍他环糊精、磺丁基醚倍他环糊精等。影响螯合剂（络合剂、包合剂）的化

学性质还有纯度、组成、结构和取代情况（取代位点、取代度）。 

2. 物理性质  影响螯合剂、络合剂和包合剂的物理性质有：（1）pH、pKa；（2）溶解

度；（3）熔点和熔程等。 

3. 功能机制  螯合剂用于掩蔽溶液中的杂质金属离子，常被用作抗氧增效剂、抗菌增

效剂和软水剂。络合剂通常与溶质（如药物分子）形成可溶性络合物，常常作为助溶剂或稳

定剂。包合剂通过将药物包合于空腔结构中发挥作用。  

4. 螯合剂(络合剂、包合剂)的功能性相关指标  （1）组成、结构和纯度（附录0402、

0421、0500）；（2）熔点或熔程（附录0612、0661）；（3）pH值（附录0631）；（4）重

金属（附录0821）；（5）水分（附录0831、0832）；（6）粒度和粒度分布（附录0982）；

（7）溶解度（凡例）等。 

十二、保湿剂 

保湿剂是能在半固体制剂的基质中防止水分蒸发散失而保持其适宜的柔软性的物质。

乳膏剂、凝胶剂等半固体制剂中常需使用适量的保湿剂以防止其失水变性。 

1. 化学性质  按作用机理，保湿剂可分为吸湿型保湿剂和封闭型保湿剂。吸湿型保湿

剂的化学结构中通常含有易与水形成氢键的吸水基团，具有良好的吸水能力，通过吸收环境

的水分进行补水保湿。常用的吸湿型保湿剂有甘油、丙二醇、山梨醇、麦芽糖醇、透明质酸

及其钠盐、淀粉水解物、乳酸钠溶液、氢化羊毛脂等，吸湿型保湿剂常用于水包油基质或水

溶性基质的半固体制剂。封闭型保湿剂是一类不溶于水的物质，通过封闭作用阻挡水分散失

而达到保湿效果。常用的封闭型保湿剂有矿物来源的油类和蜡类（如石蜡和石蜡油）、硅油

类（如环甲基硅酮）、动植物来源的脂类和蜡类（如羊毛脂和蜂蜡）、脂肪醇和脂肪酸（如

羊毛脂醇和羊毛脂酸）、磷脂类（如卵磷脂）等。 

2. 物理性质  与保湿剂有关的主要物理性质是指对保湿能力有直接影响的性质。不同

保湿剂的吸水能力和锁水能力存在差异，是因为其对水分的作用力存在差异。通常包括:：

（1）吸水基团与水形成氢键的能力，保湿剂的吸水能力与结构中吸水基团形成氢键的能力

有关；（2）黏度与分子量，封闭型保湿剂的锁水保湿能力与其黏度、分子量和其结构中疏

水基团的量有关。 

3. 功能机制  保湿剂的作用机制，可以包括吸湿型保湿和封闭型保湿。 

4. 保湿剂的功能性相关指标  （1）组成、结构和纯度（附录0400、0500）；（2）分子

量和分子量分布（附录0514）；（3）相对密度（附录0601）；（4）熔点或熔程（附录0612、

0661）；（5）凝点（附录0613）；（6）黏度（附录0633）；（7）脂肪与脂肪油（附录0713）；

（8）水吸收速率；（9）保湿能力等。 

十三、成膜剂 

成膜剂是膜剂中作为药物载体，具有使膜剂成型的作用。从给药途径上看，膜剂可用于
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口服、眼用、腔道用、植入、透皮贴剂等多种给药途径。成膜剂都是高分子聚合物，一般分

为天然高分子聚合物成膜材料、半合成或合成高分子成膜材料。片剂等包衣所使用的成膜剂

详见包衣剂。 

1. 化学性质  典型的成膜剂是热塑性或热固性高分子聚合物，通常以水分散体或胶乳

组合物的形式存在。天然高分子聚合物成膜材料（如明胶、阿拉伯胶、琼脂、淀粉等）多可

降解或溶解，但成膜性较差，合成高分子成膜材料包括乙烯基类均聚物和共聚物（如聚乙烯

醇、聚乙烯醇缩醛、聚乙烯吡咯烷酮和乙烯-乙酸乙烯共聚物）、丙烯酸类均聚物和共聚物

（如聚丙烯酸及其钠盐、交联聚丙烯酸钠和丙烯酸树脂）、纤维素衍生物（如羟丙甲纤维素、

羧甲基纤维素钠、甲基纤维素、乙基纤维素和羟丙基纤维素）。高分子聚合物成膜材料的聚

合度、单体组成、碳链链长、侧链基团及取代度等均对成膜剂的应用性质有很大的影响。例

如，聚乙烯醇因其聚合度和醇解度不同而具有多种规格，其溶解性各不相同。聚乙烯醇缩醛

所含聚乙烯醇的分子量和组成缩醛基反应的羰基百分数影响其溶解度、软化点及机械性能。

乙烯-乙酸乙烯共聚物中乙酸乙烯酯含量不同影响膜剂的柔软性、溶解性及药物释放性能。

丙烯酸树脂中丙烯酸酯的含量、碳链链长和侧链基团影响成膜性、柔软性及溶解性。纤维素

类成膜剂因其取代度不同而具有不同的性能。聚合物电荷会影响其与眼睛黏膜层的相互作

用。分子构象、链迁移率和交联程度也可影响膨胀程度和其功能性质。 

2. 物理性质  成膜剂需要考察的重要物理性质包括：（1）黏度，根据标示黏度，聚合

物成膜剂可分为多种物理级别，如果成膜剂是预制备的溶液或分散体，则溶液或分散体的黏

度也是关键物理性质；（2）玻璃化转变温度（Tg），影响成膜性及制备；（3）分子量及分

子量分布，影响黏度分级的重要因素；（4）黏弹性，如弹性模量、黏性模量、固有或复合

黏度等是透皮给药制剂中成膜剂重要的物理性质；（5）溶解度，用于舌下黏膜给药的成膜

剂，一般应具有良好的水溶性，而眼用制剂中的成膜剂至少要微溶于水；（6）凝胶性能，

如眼用制剂中的成膜剂，当被加热至体温，或调节至一定pH值、溶质组成和离子强度，或制

剂中水分蒸发时，应可显示黏度增加、成膜或形成凝胶等特性。 

3. 功能机制  薄膜形成是由于成膜剂溶液（或分散体）逐渐失去溶剂（或分散介质）而

产生的。 

4. 成膜剂的功能性相关指标  （1）组成、结构和纯度（附录0400、0500）；（2）黏附

力；（3）相对密度（附录0601）；（4）熔点或熔程（附录0612、0661）；（5）pH值（附

录0631）；（6）黏度（附录0633）；（7）脂肪与脂肪油（附录0713）；（8）干燥失重（附

录0831）；（9）眼用制剂中的颗粒物（附录0904）；（10）粒度和粒度分布（附录0982）；

（11）粒子形态（附录0982）；（12）固体密度；（13）堆密度与振实密度；（14）溶解度

（凡例）；（15）膜强度；（16）抗张强度；（17）粉体流动性等。 

十四、冻干保护剂 

在冷冻干燥中，通常需在冻干药液中加入某些辅料以提高冻干制品的质量，所加入的辅

料统称为冻干保护剂。冻干保护剂可提高冻干产物结构完整性，保证给药前快速复原；防止

在冷冻干燥过程中由于吹出而导致的产品损失，以促进有效的干燥；提供物理和化学稳定的

配方基质等。 

1. 化学性质  冻干保护剂可以是多糖、糖醇、氨基酸或聚合物，也可以通过组合使用
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来改善性能，如甘露醇和聚合物的组合。 

2. 物理性质  影响冻干保护剂的物理性质包括：（1）纯度；（2）溶解性；（3）玻璃

化转变温度（Tg）；（4）晶型；（5）水分保留和吸附能力。 

3. 功能机制  在冻干过程中，易于结晶的冻干保护剂有助于保持初级干燥过程中形成

的滤饼结构完整性，从而防止制剂出现宏观塌陷并保持良好的外观。冻干保护剂与冰也应该

具有较高的共熔点，以允许相对较高的初级干燥温度，可有效提高干燥效率、缩短冻干过程，

并保证产品在使用时能够快速复溶。冻干保护剂发挥冻干保护作用通常是通过形成高黏性玻

璃态来实现的，如生物大分子药物与低分子量无定形糖类（如蔗糖、海藻糖或某些氨基酸）

配合使用。蛋白药物冻干制剂通常采用易结晶的糖醇和无定形稀释剂的混合物作为冻干保护

剂。 

4. 冻干保护剂的功能性相关指标  （1）组成、结构和纯度（附录0400、0500）；（2）

结晶性（附录0451、0981）；（3）分子量和分子量分布（附录0514）；（4）熔点或熔程（附

录0612、0661）；（5）旋光度（附录0621）；（6）pH值（附录0631）；（7）玻璃化转变

温度（附录0661）；（8）溶解度（凡例）等。 

十五、干粉吸入剂载体 

干粉吸入剂载体用于帮助药物活性成分在肺部沉积，同时可作为稀释剂以定量药物。 

1. 化学性质  干粉吸入剂载体必须具有合适的纯度，包括无微生物污染和无外源性蛋

白质或杂质。 

2. 物理性质  干粉吸入剂载体材料的物理性质包括适宜的外观形态、水合状态、流动

性、表面能、粒度和粒度分布等。 

3. 功能机制  干粉吸入剂载体材料用于促进药物在肺部沉积，以便在肺部合适位置更

好地渗透或吸收。药物载体一般有两种情形：（1）药物疏松的吸附于载体上，载体和药物

在呼吸道上部分离，载体一般不进入呼吸道深处，如乳糖；（2）药物和载体一并进入肺部

深处，释放药物，如富马酸二酮哌酰。此外，干粉吸入剂载体材料还被用于稀释药物活性成

分，有利于药物足量、均匀递送。 

4. 干粉吸入剂载体材料的功能性相关指标  （1）组成、结构和纯度（附录0400、0500）；

（2）结晶性（附录0451、0981）；（3）氮（附录0704）；（4）水分（附录0831、0832）；

（5）粒度和粒度分布（附录0982）；（6）粒子形态（附录0982）；（7）比表面积；（8）

固体密度；（9）堆密度与振实密度；（10）溶解度（凡例）；（11）粉体流动性；（12）

水吸收速率等。 

十六、乳化剂 

乳化剂是指乳剂处方中除分散相和分散介质外加入的具有乳化作用并使制剂保持稳定

的物质。 

1. 化学性质  （1）合成乳化剂：常用的有蔗糖脂肪酸酯、油酸山梨坦、聚山梨酯80、

十二烷基硫酸钠、聚氧乙烯蓖麻油、聚氧乙烯氢化蓖麻油、泊洛沙姆和脂肪酸甘油酯；（2）

天然乳化剂，常用的有阿拉伯胶、西黄蓍胶、明胶和杏树胶；（3）固体乳化剂，水包油（O/W）

型乳化剂有氢氧化镁、氢氧化铝、二氧化硅、皂土等，油包水（W/O）型乳化剂有氢氧化钙、

氢氧化锌等；（4）辅助乳化剂，增加水相黏度的辅助乳化剂有甲基纤维素、羧甲纤维素钠、
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羟丙纤维素、海藻酸钠、琼脂等，增加油相黏度的辅助乳化剂有鲸蜡醇、蜂蜡、单硬脂酸甘

油酯、硬脂酸、硬脂醇等。 

2. 物理性质  与乳化剂有关的主要物理性质为：（1）亲水亲油平衡值（HLB值），一

般将HLB值为3~8的乳化剂称为W/O型乳化剂，而将8~18者称为O/W型乳化剂。（2）pH值，

亲水胶体乳剂不能明显降低界面张力，但可通过调节pH，使乳化剂处于稠度最大的状态增

强界面膜的强度，其pH在等电点左右时乳剂最稳定。（3）黏度，乳化剂黏度越大，则乳剂

黏稠度越强，乳剂稳定性越好。（4）亲和力，固体粉末乳化剂和没有明确HLB值的乳化剂，

其乳剂类型则以与任一相的亲和力大小决定，应关注两相间界面张力和润湿角。 

3. 功能机制  （1）降低界面张力；（2）形成牢固的乳化膜；（3）分散相液滴的电屏

障。 

4.乳化剂的功能性相关指标  （1）组成、结构和纯度（附录0400、0500）；（2）pH值

（附录0631）；（3）黏度（附录0633）；（4）脂肪油（附录0713）；（5）粒度和粒度分

布（附录0982）；（6）HLB值；（7）表面张力；（8）润湿角等。 

十七、释放调节剂 

释放调节剂是用于调控药物释放达到长释制剂或控释目的的辅料。 

1. 化学性质  释放调节剂具有多种分类和来源，并且可以根据化学结构和性质的差异

将其分成不同的等级。释放调节剂的主要化学性质包括：共聚物和纤维素衍生物的化学组成、

离子化程度、分子量、交联度或脂质、脂肪酸组成。 

2. 物理性质  释放调节剂包括亲水性聚合物、疏水性聚合物、疏水性脂质材料和溶蚀

性材料。亲水性聚合物形成凝胶而缓释，其物理特性包括凝胶点、凝胶强度和黏弹性特性。

疏水性聚合物物理特性包括溶解度、成膜性。疏水性脂质材料的物理特性包括溶解度、熔点

等。 

3. 功能机制  释放调节剂与体液接触后可发生多种物理变化，如膨胀、凝胶化、溶解

或侵蚀，继而调节药物的释放速度。这些变化可遇水触发，同时也受pH、渗透压等因素调节,

胆汁或肠道中其他内容物亦会对这些变化产生影响。除了物理变化之外，释放调节剂聚合物

可能在酸、碱、酶、水、热等作用下发生降解。其控制药物从递送系统中释放速率的机制可

能为任一种或全部。 

疏水骨架材料不可溶，此类制剂中通常加入可溶性物质，药物可通过可溶性物质溶解后

留下的孔隙释放。膜控型释药物递送系统的药物释放以扩散为主，包衣膜可调节水化速率。

注射用调释制剂包括固体脂质纳米粒和脂质体，其释放机制通常涉及体内过程的复杂相互作

用，例如通过网状内皮系统的潜在清除、靶向递送和细胞摄取。 

4. 释放调节剂的功能性相关指标  （1）结构、取代基和取代度（附录0400、0500）；

（2）结晶性（附录0451、0981）；（3）熔点或熔程（附录0612、0661）；（4）黏度测定

法（附录0633）；（5）脂肪与脂肪油（附录0713）；（6）水分（附录0831、0832)；（7）

粒度和粒度分布（附录0982）；（8）粒子形态（附录0982）；（9）比表面积；（10）溶解

度（凡例）；（11）粉体流动性；（12）抗张强度等。 

十八、压敏胶黏剂 

压敏胶黏剂是一类对压力敏感的胶黏剂。经皮给药系统（如透皮贴剂）需要使用压敏胶
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黏剂来维持药物递送系统与皮肤之间的接触。压敏胶黏剂的常见用法有：（1）作为隔离层

插入制剂基质和皮肤表面之间；（2）作为制剂基质本身的一部分；（3）应用于药物递送系

统的外围。 

1. 化学性质  在经皮给药系统中，应用最广泛的压敏胶黏剂是丙烯酸、橡胶和硅树脂。

丙烯酸聚合物胶黏剂包括各种丙烯酸或甲基丙烯酸的酯类、丙烯酰胺、甲基丙烯酰胺、N-烷

氧基烷基或N-烷基丙烯酰胺。聚异丁烯和聚硅氧烷分别是最常见的橡胶基胶黏剂和硅基胶黏

剂。 

2. 物理性质  （1）压敏胶黏剂本身的黏性和黏弹性；（2）压敏胶黏剂溶液的黏度；

（3）压敏胶黏剂聚合物的分子量及分子量分布，对每批压敏胶黏剂性能的重现性至关重要。 

3. 功能机制  胶黏作用是一种或多种作用力共同作用的结果，促使不同表面之间产生

相互胶黏的趋势，对于局部药物递送系统，胶黏作用涉及的作用力通常包括静电吸附和色散

力（如范德华力、氢键）。此外，胶黏作用也可能通过微观上粗糙结构之间的互锁产生机械

相互作用。 

4. 压敏胶黏剂的功能性相关指标  （1）分子量和分子量分布（附录0514）；（2）黏度

（附录0633）；（3）玻璃化转化温度（附录0661）；（4）粒度和粒度分布（附录0982）；

（5）膜强度；（6）通透性；（7）抗张强度等。 

十九、硬化剂 

硬化剂是一种能够增加制剂（如软膏、乳膏）黏度或硬度的一种物质或多种物质的混合

物。一些可作为硬化剂的辅料能够增加软膏（如凡士林）的保湿能力或者作为乳膏中的共乳

化剂（如硬脂醇、十六醇）。硬化剂还可用于栓剂，通过改善制剂硬度使之在贮藏和使用过

程中不至软化变形。 

1. 化学性质  硬化剂类别多样，包括：饱和脂肪酸的甘油酯、固体脂肪醇、饱和脂肪醇

和饱和脂肪酸的酯、饱和烃、脂肪醇和脱水山梨糖醇脂肪酸酯的聚氧乙烯衍生物的混合物、

高分子量乙二醇聚合物等。 

2. 物理性质  熔点或熔程。通常，硬化剂的熔程包括43~47℃（十六烷基酯蜡），53~57℃

（二硬脂酸甘油酯），69~74℃（山嵛酸甘油酯）和85~88℃（氢化蓖麻油）。 

3. 功能机制  通常，硬化剂具有高熔点，可提高软膏的熔点或增加乳膏的稠度或强度。

硬化剂可分为疏水性硬化剂（如固体脂肪或石蜡）和亲水性硬化剂（如高分子量的聚乙二醇）。 

4. 硬化剂的功能性相关指标  （1）分子量和分子量分布（附录0514）；（2）熔点或熔

程（附录0612、0661）；（3）凝点（附录0613）；（4）黏度（附录0633）；（5）脂肪与

脂肪油（附录0713）等。 

 

 

备注：本指导原则大部分内容进行了修订，为便于阅读，所以未对修订、删除内容进行

标示。 
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