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淀粉类药用辅料改性方法的研究进展 
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淀粉是一种天然高分子聚合物，也是 自然界来源最丰富 

的一种可再生物质，由直链淀粉和支链淀粉两部分组成，其 

水解的最终产物为葡萄糖。由谷物和薯类等农作物生产出 

来的淀粉产品未经改性处理 ，称为原淀粉(native starch)。原 

淀粉为白色无定型粉末 ，不溶于水和乙醇，在空气中很稳定， 

与大多数药物不起作用，吸湿但不潮解 ，遇水膨胀，遇酸或碱 

在潮湿状态或加热情况下会逐渐被水解而失去其膨胀作用。 

由于原淀粉安全无毒、制备容易、价格低廉 ，可广泛应用在 

片剂中充当填充剂、崩解剂和湿黏合剂。 

原淀粉作为药物辅料有其局限性 ，主要是容易吸湿成团 

块、流动性差、对润滑剂敏感等。这限制了它在片剂中的用 

途 ，所以要对原淀粉进行变性，提高其压片和控释的能力。 

变性方法主要有物理法、化学法和酶法。 

1 物理法 

物理法主要是通过加热或机械挤压使淀粉的葡萄糖分 

子长链部分断裂，从而成为一种胶状物质。物理变性不使用 

化学试剂，具有工艺简单、易于操作 、无污染等优点。 

预胶化淀粉(pregelatinized starch)也称为可压性淀粉。 

它是淀粉经物理或化学变性 ，在水存在情况下淀粉颗粒全部 

或部分破坏的产物。为干燥白色粉末 ，无臭无味，性质稳定， 

不溶于有机溶剂，10％ ～20％可溶于冷水。预胶化淀粉是一 

种新型药用辅料，口服无毒安全，在片剂 中有诸多用途。预 

胶化淀粉由于其中游离态支链淀粉润湿后的巨大溶胀作用 

和非游离态部分的变形复原双重作用，因此具有 良好的崩解 

和溶出性能。预胶化淀粉本身具有润滑作用，可以减少润滑 

剂量；粘胶性低 ，生产过程中会改善粉末混合物与机器金属 

部分的粘胶作用。另外，预胶化淀粉可用作胶囊剂的填充 

物⋯，能降低填充量变化系数和胶囊中药物的溶出时间。大 

量使用预胶化淀粉可以改进溶解度差的药物的溶出，而不影 

响到胶囊的最大填充量。国外现有专门的预胶化淀粉商品 

Starch 1500，在生产过程中直链淀粉和支链淀粉问的氢键部 

分断裂，所以产品中含有 5％的游离态直链淀粉，15％游离态 

支链淀粉，80％非游离态淀粉。不同物理状态的三种淀粉的 

配合，使得其具有良好的流动性 、可压性和自身润滑性 ，制成 

的片剂具有较好的硬度，崩解性能好，可改善溶出速率，改善 

成粒性能，适于流化制粒及粉末直接压片。但 Starch 1500对 

碱性硬脂酸盐润滑剂非常敏感，应避免或少量使用此类润滑 

剂，否则会影响片剂的硬度和药物的溶出 。 

田 

糊精(dextrin)为白色或微黄色粉末，微溶于水，能溶于 

沸水中成黏胶状溶液，不溶于醇和醚，在片剂生产中，经常与 

淀粉、糖粉混合用作填充剂。应用时要严格控制糊精和润湿 

剂的用量，否则易使颗粒过硬而造成片面出现麻点、水印等 

现象，影响片剂的崩解。在用作药片黏合剂时，需要快速干 

燥、快速散开 、快速黏合，要求具有再湿可溶性，可选择白 

糊精或低黏度黄糊精产品。 

2 化学法 

化学方法是主要的淀粉改性方法，它是用化学试剂，通 

过化学反应使淀粉的化学结构发生变化，从而改变其性质。 

化学法包括交联化、乙酰化、磷酸化和复合变性等，得到的 

变性淀粉统称为淀粉衍生物。 

高直链交联淀粉(CROSS—linked high amylose starch)高直 

链交联淀粉已经发展成为赋形剂并广泛应用在片剂配方中， 

具有良好的黏合崩解性能。与其他赋形剂相比，高直链交联 

淀粉是一种亲水性辅料，性价比高 ，工业生产工艺简易可行， 

具有较高的药物装载量，并且对大多数药物都可能完成近似 

零级方式释放 。高直链交联淀粉的交联程度和化学结构 

对其性质影响很大。提高交联程度，能提高吸水率，加快药 

物释放速率，并增大平衡溶胀。结构参数如结晶度则直接关 

系着淀粉产品的物理和机械性能。当结晶度中等偏下，V一 

型和 B一型两种结构在无定形区共存时，由其制成的片剂具 

有最好的释放特性和最高的机械硬度 。。。另外，由高直链 

交联淀粉制成的片剂，性能非常稳定，当药片形状或压片压 

力改变时，对药物的释放性能影响很小_ljj。 

淀粉醋酸酯(starch acetates)淀粉醋酸酯由原淀粉与乙 

酸酐制备而成，是一种多功能的直接压片赋形剂 ，在直接压 

片药方中可充当填充黏合剂，并具有控释效果，可适用于一 

些新颖的药方设计。淀粉醋酸酯有着与原淀粉不同的溶解 

性能，较其他变性淀粉的亲水能力弱。乙酰基取代的程度对 

其物理和机械性质影响非常大 ，同时也会影响到片剂的硬度 

和药物的释放性能。所以，通过选择特定取代程度的淀粉醋 

酸酯就可能获得所需要的药物释放特性 。另外，由于相邻 

淀粉醋酸酯分子链间的强作用力，由其制成的膜具有密集结 

构和良好的机械性能，水蒸气和药物渗透能力弱，非常适合 

作为药物包衣的成膜材料 。 

羧甲基淀粉钠(sodium carboxymethyl starch)也称为淀粉 

乙醇酸钠，系淀粉羧甲基化衍生物。羧甲基的引入使淀粉粒 
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冒 
具有较强的吸湿性和吸水膨胀性。故可用作优良的片剂崩 

解剂。羧甲基淀粉钠具有良好的流动性和可压性 ，可改善片 

剂的成型性 ，增加片剂的硬度而不影响其崩解性。既可用于 

直接压片，又适用于湿粒法压片。一般用量较少就可以显示 

出优良的崩解性能。对于疏水性药物用量就更少，用量过多 

会延长崩解时间。另外 ，羧甲基淀粉钠水溶液有较高的黏 

度 ，还可以用作增稠剂。 
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3 酶法 

酶对于淀粉的催化水解具有高度的专一性。酶法变性 

主要是通过酶的作用 ，破坏淀粉原有的结构，产生新的结构 

和性能。酶法制备安全无毒，产率较高。一些低聚糖类药物 

辅料如葡萄糖，也可通过酶水解淀粉来制取。 

麦芽糊精(mahodextrin)麦芽糊精是由淀粉经高温液化 

酶作用，再经提纯、干燥而成，具有甜度低、溶解性好 、耐热性 

强、吸湿性小和稳定性好等优点，可作为药用糖的增稠剂和 

稳定剂 ，也可作为片剂或冲剂的赋形剂和填充剂 。喷雾和 

流化床干燥的麦芽糊精，对润滑剂敏感。当润滑剂浓度增 

大，药片会因为粒子问黏结性减弱变得疏松，硬度也随之下 

降。而滚筒干燥的麦芽糊精因为具有较大的表面积和体积 

密度，对润滑剂相对不敏感 ，依然保持较强的压塑性 。 

环糊精(cyclodextrin)淀粉经环糊精葡萄糖基转移酶作 

用，产生的糊精两端的葡萄糖分子 以 q一1，4糖苷键相连，形 

成立体的闭合的中空筒状结构 ，称为环糊精。常见的环糊精 

包括 q一环糊精 、p一环糊精和 ŷ一环糊精三种类型，目前应用较 

多的为 B一环糊精。B一环糊精是一种新型辅料，为白色结晶性 

粉末 ，由于其水中溶解度小，随温度变化而变化，有利于获得 

包合物，且空穴大小较适合药物分子，故常用于药物的包合。 

环糊精及其衍生物适用于包括多肽和蛋白质药物在内的各 

种处方，能够增加药物的溶解度和溶出度 ，提高药物 的稳定 

性和生物利用度，并能掩盖药物的不良臭味和降低药物的刺 

激性 、毒性及副作用 。 

极限糊精(amylodextrin)极限糊精(也称直链糊精)是一 

种改性淀粉聚合体。它在水中不溶胀，有很好的黏合性，可 

充当黏合剂。Van der Veen等人实验表明纯极限糊精制成的 

药片在水中不会崩解，可以大大减少药物的突释效应，适当 

地加大压片压力，在药物含量75％时也可以得到稳定的药物 

释放 。片剂的释放速率可以通过改变药片的厚度来调整， 

也可以用添加易溶的乳糖或疏水的滑石粉进行调节。Rob S 

等人认为水分会影响极限糊精的黏弹性和压制性”o' j。虽 

然水分含量低，由其制成的片剂疏松度小，可以增加硬度，但 

可获取的最大片剂硬度会因为粒子间成键的减少和弹性系 

数的降低而减小。同时水分会引起释放速率的变化，疏松度 

大，药物释放快 ，很快溶出。在足够的压力下，由 10％ ～17％ 

水分含量的极限糊精制成的片剂保持持续 的释放速率。所 

以应控制适当的水分含量才能使片剂具有合适的疏松度、 

硬度和溶出性能。另外 ，极限糊精也具有润滑作用，会减弱 

疏松度的影响，改善片剂的稳定性。 

部分脱支淀粉 (partly debranched starches)部分脱支淀 

粉是一种多功能的药用赋形剂，可以充当黏合剂、填充剂和 

崩解剂。Wai—chiu等人对支淀粉含量90％以上的淀粉酶解 

脱支，得到的混合物含有游离支淀粉 ，部分脱支淀粉 ，以及这 

两种淀粉的结合物，另外还含有占质量 20％以上的短直链淀 

粉” 。这些短直链淀粉 由5～65个不等的 q一1，4葡萄糖苷 

键组成。干燥后 ，产品具有明显的可压性 ，能够吸湿 ，有润滑 

助流作用，制成的药片表面光滑。 

4 结束语 

目前 ，纤维素类药物辅料的价格 比较昂贵，选择价格相 

对低廉 、性能同样 良好的淀粉类药用辅料，无疑会大大降低 

生产成本，提高经济效益。所以，在许多片剂的制备中，人们 

已经全部或部分应用于淀粉类药用辅料。相信随着淀粉辅 

料性能的不断改进，特别是新型淀粉辅料的出现，其应用前 

景会越来越广阔，并有望提高现有药剂的质量 ，推进制剂技 

术的发展。 
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