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摘　要　儿童对药物异味极其敏感，尤其对苦味药物的依从性很差，口服剂型的掩味与矫味策略对儿童药物制剂的研究至
关重要，也是儿童药品开发的主要屏障之一。本文综述了近些年来儿童药物制剂掩味技术研究的最新进展，从药物层面、

制剂层面和苦味传递层面介绍了５类掩味技术，包括其原理、特点及在药物制剂中的应用等，为掩味制剂的进一步开发提
供参考。
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　　药物掩味技术一直是口服药物制剂研究的重点
之一，尤其对于儿科病人用药。美国一项调查显示，

９０８％的急性儿科病人和８３９％的慢性儿科病人服
药的主要障碍是药物的不良口味。我国南方医药经

济研究所《２０１６年儿童用药安全调查报告白皮书》
指出，１９８％的家长会将药物溶于牛奶、糖水、饮料
和粥汤等给孩子服用，而这些举措往往可能影响药

物的疗效。因此，通过制剂学手段掩盖药物的苦味

是改善儿童服药顺应性和临床合理用药的重要策

略。本文主要综述了药学领域现有的６种不同机制
的苦味药物掩味技术（图１）。

!

　调节药物溶解度策略

苦味药物在口腔中溶于唾液后，会与味蕾发生
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反应进而产生苦味，因此，若最大程度地降低药物

在口腔中的溶解度可以达到掩味的效果。常用策

略包括改变药物形式（成盐、改变晶型或制成前

药）和调节酸碱度等（图１）。

图１　苦味药物的掩味技术或策略

１１　改变药物形式
如果药物有可选的盐型或多晶型，在不影响体

内药效的情况下，溶解度低的晶型可以降低药物的

苦味。Ｌｉｕ等［１］研究应用鞣酸掩蔽大环内酯类药

物的苦味，在红霉素、麦白霉素等大环内酯类药物

的颗粒剂中加入鞣酸，在冲服时鞣酸与药物迅速形

成难溶性的鞣酸盐，从而达到掩味的目的。此外，

糖精钠、糖精钾等与一些药物（如长春胺［２］和曲马

多［３］）形成的糖精盐亦可很好地掩蔽苦味。然而

这种掩味方法还要考虑到药代动力学和生物利用

度等因素，同时，由于很多药物的苦味阈值很低，即

使成盐可以降低药物在口腔中的溶解度，但微量的

药物依旧会引起苦味，故应用较少。

１２　调节酸碱度
对于一些溶解度随酸碱度变化而变化的药物

来说，在制剂中加入ｐＨ调节剂不仅可以使药物在
制剂中的溶解度降低，也可以减缓药物在唾液中的

溶解速度，用以降低服药时苦味产生的几率。盐酸

丙哌维林的溶解性很好但是却相当苦，Ｏｇａｔａ等［４］

在盐酸丙哌维林混悬剂中加入碳酸氢钾，使盐酸丙

哌维林脱盐变成游离的丙哌维林，游离的丙哌维林

溶解性很小，从而减少苦味。上市药品 Ｚｉｔｈｒｏｍａｘ

（阿奇霉素口服干混悬剂）中也加入了 ｐＨ调节剂
磷酸氢二钠来降低阿奇霉素的溶解度，减少苦味。

'

　建立分子屏障策略

２１　离子交换树脂
离子交换树脂是一种不溶于水的大分子聚合

物，结构中含有酸性或碱性基团可以与药物进行离

子交换。离子交换树脂可以分为阴（碱性）离子交

换树脂和阳（酸性）离子交换树脂，而阴、阳离子交

换树脂又可以分为强、弱离子交换树脂。常用的药

物离子交换树脂见表１。

表１　常用的药物离子交换树脂

类　别 名　称 功能基团 交换离子 商品名及型号

强酸性阳离子交换树脂 Ｓｔｙｒｅｎｅ／ｄｉｖｉｎｙｌｂｅｎｚｅｎｅｃｏｐｏｌｙｍｅｒ －ＳＯ３－ －Ｈ＋ Ｉｎｄｉｏｎ ２４４
Ｓｏｄｉｕｍｐｏｌｙｓｔｙｒｅｎｅｓｕｌｆｏｎａｔｅ －ＳＯ３－ －Ｎａ＋ ＡｍｂｅｒｌｉｔｅＴＭＩＲＰ６９；Ｉｎｄｉｏｎ ２５４；Ｔｕｌｓｉｏｎ ３４４

弱酸性阳离子交换树脂 Ｐｏｌａｃｒｉｌｉｎｐｏｔａｓｓｉｕｍ －ＣＯＯ－ －Ｋ＋ ＡｍｂｅｒｌｉｔｅＴＭＩＲＰ８８；Ｉｎｄｉｏｎ ２９４；Ｔｕｌｓｉｏｎ ３３９
Ｃｒｏｓｓｌｉｎｋｅｄｐｏｌｙａｃｒｙｌｉｃｍａｔｒｉｘ －ＣＯＯ－ －Ｋ＋ Ｉｎｄｉｏｎ ４１４；Ｉｎｄｉｏｎ ２３４
Ｐｏｌａｃｒｉｌｅｘｒｅｓｉｎ －ＣＯＯ－ －Ｈ＋ ＡｍｂｅｒｌｉｔｅＴＭＩＲＰ６４；Ｔｕｌｓｉｏｎ ３３５
Ｃｒｏｓｓｌｉｎｋｅｄｐｏｌｙａｃｒｙｌｉｃｍａｔｒｉｘ －ＣＯＯ－ －Ｈ＋ Ｉｎｄｉｏｎ ２０４；Ｉｎｄｉｏｎ ２１４

强碱性阳离子交换树脂 Ｃｈｏｌｅｓｔｙｒａｍｉｎｅｒｅｓｉｎ
－Ｎ＋Ｒ３ －Ｃｌ－

Ｄｕｏｌｉｔｅ ＡＰ１４３／１０８３；Ｄｕｏｌｉｔｅ ＡＰ１４３／１０９３；
Ｔｕｌｓｉｏｎ ４１２（ＣＨＬ）；Ｉｎｄｉｏｎ ４５４

弱碱性阳离子交换树脂 Ｓｔｙｒｅｎｅ／ｄｉｖｉｎｙｌｂｅｎｚｅｎｅｃｏｐｏｌｙｍｅｒ －Ｎ－Ｒ２ －Ｈ＋ Ａｍｂｅｒｌｉｔｅ ＩＲ４Ｂ

　　离子交换树脂是一种分子掩味物质，其可以阻
断药物分子与苦味受体的接触。药用离子交换树

脂是粉末型颗粒，适于儿童用药，可以混悬于液体

介质中制成混悬剂，也可以制成掩味口崩片。近几

年，很多研究者利用离子交换树脂制备掩味制剂，

已有相关药品上市（表２和表３）。Ａｍａｎ等［６］用

ＡｍｂｅｒｌｉｔｅＴＭＩＲＰ６９树脂来制备法莫替丁缓释混悬
剂，当药物树脂比为１∶６时，达到最大载药量，志愿

者口尝实验的苦味评分是００８３分（评分等级均为
整数，０～５分，０为不苦，５为极苦）。药物树脂盐
体系释药原理是基于药物与胃肠道内的离子交换，

而人口腔内也会存在少量离子，故对于某些水溶性

很强的药物，制备成树脂后可能依旧会有些许苦

味，此时还需要联用其他一些掩味方法。

２２　环糊精（ＣＤ）
环糊精包合技术是另一个在药物分子周围建
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立分子屏障的有效方法。环糊精是环状低聚糖，具

空穴结构。疏水性或非解离型的药物进入其疏水

空穴内形成包合物，可以阻断药物分子与苦味受体

接触，达到掩味的效果，近几年环糊精及其衍生物

掩味制剂研究情况见表４。

表２　离子交换树脂掩味制剂

药　物 树　脂 剂　型
口味评价

评分人数 评分等级 平均分

法莫替丁［６］ ＡｍｂｅｒｌｉｔｅＴＭＩＲＰ６９ 缓释混悬剂 １２ ０～６ ００８３
左乙拉西坦［７］ ＡｍｂｅｒｌｉｔｅＴＭＩＲＰ６９ 混悬剂 ６ － 不苦

环丙沙星［８］ 自制树脂 混悬剂 ９ ０～５ ０６６
阿奇霉素［９］ Ｔｕｌｓｉｏｎ３３５ 分散片 ６ ０～３ ０１６
琥珀酸多西拉敏［１０］ Ｉｎｄｉｏｎ２０４，２３４，４１４ 口崩片 １０ ０～４ １１

评分等级均为整数，０、１……ｎ，０为不苦，ｎ为极苦

表３　应用离子交换树脂掩味的上市药品

通用名 商品名 厂　家 上市时间及国家

右美沙芬缓释混悬液 小眉 上海现代制药股份有限公司 ２００２，中国
右美沙芬缓释混悬液 Ｄｅｌｓｙｍ 利洁时公司 １９８２，美国
帕罗西汀混悬液 Ｐａｘｉｌ 葛兰素公司 １９９７，美国
氯苯那敏可待因混悬剂 Ｐｅｎｎｔｕｓｓ Ｆｉｓｏｎｓ制药公司 １９８５，英国
昂丹司琼分散片 Ｏｎｄａｎｓｅｔｒｏｎ 巴尔制药公司 ２００７，美国
氢可酮氯苯那敏混悬剂 Ｔｕｓｓｉｏｎｅｘ ＵＣＢ公司 １９８７，美国

表４　环糊精掩味制剂

药　物 环糊精 制备方法 苦味程度

苯甲酸利扎曲坦［１１］ ＨＰβＣＤ 直接压片制成口崩片 βＣＤ包合物（１∶３）＜原料药
头孢呋辛酯［１２］ ＨＰβＣＤ 包合物和其他辅料混合制成干混悬剂 βＣＤ包合物（１∶２５）＜市售制剂＜原料药
盐酸利多卡因［１３］ ＨＰβＣＤ 包合物与其他辅料溶于去离子水制成口腔注射剂 βＣＤ包合物（１∶２）＜βＣＤ包合物（１∶１）≈原料药
乙酰氨基酚［１４］ βＣＤ 环糊精包合后，再制成脂质微球 协同矫味给药体系≈脂质微球＜βＣＤ包合物＜原料药

　　环糊精包合物的掩味效果取决于环糊精的种
类和用量、药物的剂量和性质、制剂的类型和组成

等。Ｏｎｏ等［１５］考察不同种类环糊精对抗组胺药物

的掩味效果，发现βＣＤ和ＨＰβＣＤ的掩味效果优
于αＣＤ和 γＣＤ。Ｗｅｉ等［１３］考察了不同药物环
糊精物质的量比对盐酸利多卡因掩味效果的影响，

发现药物环糊精物质的量比１∶２的掩味效果优于
１∶１。该方法掩味有两个局限：一是环糊精包合物
可能会改变药物的药代动力学和生物利用度；二是

制剂中的其他辅料可能会影响环糊精包合物的稳

定性，如防腐剂与药物竞争进入环糊精的空穴内，

使药物泄露，降低包合物稳定性和掩味效果。

(

　建立物理屏障策略

３１　包　衣
聚合物包衣是掩味最常用的方法之一。用于

掩味包衣的聚合物材料在唾液中不溶解，而进入胃

肠道后再迅速释放药物。表５列出了常用于掩味
的包衣材料。包衣颗粒、包衣小丸、包衣小片是儿

科药品常用的剂型，与成人包衣片相比，这些剂型

更易被儿童吞咽，亦可进一步制成混悬剂和口崩

片。近期研究的适于儿童用药的包衣掩味制剂及

部分上市药品见表６和表７。

表５　常用于掩味的包衣材料
名　称 商品名及型号 标　准 生产厂家

水溶性材料

　羟乙基纤维素ＨＥＣ Ｎａｔｒｏｓｏｌ，Ｏｘｙｃｅｌｌｕｌｏｓｅ ＥＰ，ＵＳＰ 美国亚什兰

　羟丙基甲基纤维素ＨＰＭＣ Ｍｅｔｈｏｃｅｌ Ｅ３／Ｅ５／Ｅ６／Ｅ１５ ＥＰ，ＵＳＰ，ＪＰ 美国陶氏

Ｐｈａｒｍａｃｏａｔ ６０３／６４５／６０６／６１５ 日本信越

ＷａｌｏｃｅｌＴＭＨＭ３ＰＡ／ＨＭ５ＰＡ／ＨＭ６ＰＡ 陶氏沃尔夫

ＳｐｅｃｔｒａｃｅｌＴＭ 美国森馨
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（续表）

名　称 商品名及型号 标　准 生产厂家

　羧甲基纤维素钠ＣＭＣＮａ Ｗａｌｏｃｅｌ ＣＲＴＡ ＥＰ，ＵＳＰ，ＪＰ 陶氏沃尔夫

　聚维酮ＰＶＰ Ｋｏｌｌｉｄｏｎ ＥＰ，ＵＳＰ 巴斯夫

　ＰＶＰＰＥＧ共聚物 Ｋｏｌｌｉｃｏａｔ ＩＲ ＥＰ，ＵＳＰ，ＪＰ 巴斯夫

　聚乙烯醇 Ｏｐａｄｒｙ ＡＭＢ ＥＰ 卡乐康

　ＰＶＡＰＥＧ∶ＰＶＡ（６∶４） Ｋｏｌｌｉｃｏａｔ ＩＲＰｒｏｔｅｃｔ ＥＰ，ＵＳＰ 巴斯夫

ｐＨ型水溶性材料
　甲基丙烯酸丁酯、甲基丙烯酸二甲胺基乙酯和
　甲基丙烯酸甲酯（１∶２∶１）共聚物

Ｅｕｄｒａｇｉｔ Ｅ（１００；ＰＯ）
ｐＨ＜５溶解

ＥＰ，ＵＳＰ，ＪＰ 德国赢创

　甲基丙烯酸／丙烯酸乙酯聚合物（１∶１） Ｅｕｄｒａｇｉｔ Ｌ（３０Ｄ５５；１００５５）
ｐＨ＞５５溶解但不溶于唾液

ＥＰ，ＵＳＰ 德国赢创

　羟丙甲纤维素邻苯二甲酸酯 ＨＰ５５，ＨＰ５０
ｐＨ＞５５溶解但不溶于唾液

ＥＰ，ＵＳＰ，ＪＰ 日本信越

表６　适于儿童用药的包衣掩味制剂
药　物 包衣材料 剂　型 制备工艺 释放特性

拉呋替丁［１６］ ＥＣ∶ＨＰＭＣ＝６７∶３３ 口崩片 颗粒流化床包衣，再压片 ｐＨ６５（模拟口腔）时２ｍｉｎ内没有药物释放
ｐＨ１２（模拟胃液）时５ｍｉｎ药物释放完全

泼尼松龙［１７］ ＥｕｄｒａｇｉｔＥＰＯ
ＥｕｄｒａｇｉｔＥ１００

颗粒 喷雾干燥颗粒包衣 ｐＨ６８（模拟口腔）时３ｍｉｎ内释放３％
ｐＨ１２（模拟胃液）时１０ｍｉｎ药物释放８０％以上

吲哚美辛［１８］ ＨＰＭＣＰ 口服膜剂 电喷射法颗粒包衣，后将包衣颗

粒放于ＨＰＭＣ溶液中，制成膜
ｐＨ７４（模拟口腔）时３ｍｉｎ内释放５％
ｐＨ６８肠吸收液中３０ｍｉｎ药物释放完全

扑热息痛［１９］ ＰＶＰＰＥＧ共聚物 口崩片 喷雾干燥颗粒包后压片 包衣颗粒制成的口崩片的药物释放速率小于没

有未包衣的颗粒制成的口崩片，但是药物均能在

１０ｍｉｎ内释放完全

表７　儿童用药的包衣掩味制剂的部分上市药品
药　物 包衣材料 剂　型 商品名

埃索美拉唑 Ｅｕｄｒａｇｉｔ Ｌ 口服混悬颗粒 Ｎｅｘｉｕｍ

特比萘芬 ＥｕｄｒａｇｉｔＥＰＯ 口服颗粒 Ｌａｍｉｓｉｌ

布洛芬 ＥＣ／ＨＰＭＣ 口崩片 ＮｕｒｏｆｅｎｆｏｒＣｈｉｌｄｒｅｎＭｅｌｔｌｅｔｓ

扑热息痛 ＥｕｄｒａｇｉｔＥ１００／聚丙烯酸酯分散体 口崩片 ＣａｌｐｏｌＳｉｘＰｌｕｓＦａｓｔｍｅｌｔｓ

　　Ｎｉｓｈｉｙａｍａ等［１６］采用水溶性包衣材料羟丙甲

基纤维素（ＨＰＭＣ）和水不溶性包衣乙基纤维素
（ＥＣ），对拉呋替丁颗粒进行包衣，然后压制成口崩
片。研究发现拉呋替丁口崩片的溶出行为取决于

掩味层的聚合物所占比例。当比例为 ＥＣＨＰＭＣ
（６７∶３３）时，包衣薄膜的抗张强度最大、水渗透性
好，在ｐＨ为６５（模拟口腔）时２ｍｉｎ内没有药物
释放，在ｐＨ为１２（模拟胃液）时５ｍｉｎ药物释放
完全，说明该包衣液处方可以用于掩味。

３２　脂质屏障
采用脂质材料包裹在药物周围制成固体脂质微

粒，可建立掩味的物理屏障。与聚合物包衣相比，脂

质屏障的优势在于其制备过程无需溶剂蒸发过程，

只需将脂质熔融包裹药物，且该过程无水的参与，可

应用于水敏感的药物。常用的脂质材料有：氢化植

物油、单硬脂酸甘油酯、双硬脂酸甘油酯、甘油二山

嵛酸酯、甘油三酯、棕榈蜡、蜂蜡、氢化椰油甘油酯

类、聚乙二醇等。目前很多新的制剂技术可以用于

制备固体脂质微粒，如热熔挤出技术、熔融包衣技

术、喷雾冷凝技术、熔融造粒技术、挤出滚圆技术等。

表８列出了近些年建立脂质屏障的掩味研究。
Ｐｅｔｒｏｖｉｃｋ等［２０］采用挤出滚圆技术制备二甲双胍脂

质小丸，掩盖二甲双胍的金属味并考察了处方中脂

质含量对掩味效果的影响。结果显示，处方中脂质

含量越高，制剂的味觉数据在ＰＣＡ图上的位置就越
靠近空白制剂（不含药），越远离原料药，说明药物

金属苦味的掩盖效果越好。这主要是因为脂质含量

越高，其药物初始释放速率就越慢，掩味效果越好。

脂质屏障掩味法的成本低，工业化程度高，且辅

料的不良反应小。但是在脂质材料选择和处方研究

时要注意脂质组成对药物释放速率有很大影响。

Ｒｅｆａａｔ等［２１］运用热熔挤出技术制备奎硫平掩味缓

释微丸，再制成口崩片。结果显示双硬脂酸甘油酯

微丸在２ｈ内释药达７０％，而蜂蜡微丸在１２ｈ内只
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能释药３０％；此外，采用多种脂质组分联合应用，可
通过调整脂质组分的组成调控药物的释放。例如，

当山嵛酸甘油酯双硬脂酸甘油酯蜂蜡比例为１∶１∶
１时，奎硫平微丸释药接近零级动力学，且没有突释。

表８　脂质掩味制剂

药　物 脂质材料 剂　型 脂质微粒制备技术

盐酸二甲双胍［２０］ 半合成的硬脂酸酯、双硬脂酸甘油酯、三肉豆蔻酸甘油酯 小丸 低温挤出滚圆

奎硫平［２１］ 山嵛酸甘油酯、双硬脂酸甘油酯、蜂蜡 口崩片 热熔挤出

扑热息痛［２２］ 棕榈酰硬脂酸甘油酯、鲸蜡醇、硬脂酸 颗粒剂、咀嚼片 熔融制粒

盐酸昂丹司琼［２３］ 单硬脂酸甘油酯 颗粒剂 手动热熔制粒

)

　苦味阻滞剂

４１　苦味受体拮抗剂
苦味受体（Ｔ２Ｒｓ）是诱导机体感知苦味的重要

生理机制，其与苦味药物的某些基团结合就会产生

苦味信号传输到大脑形成苦味［２４］。现已发现至少

２５种苦味受体，而苦味受体拮抗剂通常与相应的
苦味物质结构相似，能够与苦味受体结合从而阻止

苦味蛋白的释放。表９列出了部分近年来发现的
苦味受体拮抗剂。Ｐｙｄｉ等［２５］筛选了脱落酸及其９
个代谢物的掩味能力，发现脱落酸可以与奎宁竞争

性结合Ｔ２Ｒ４的正构位点，从而减少奎宁的苦味，
但对减少亨育宾的苦味无效。而其他９个代谢物

均没有掩味能力。

由于苦味受体拮抗剂往往竞争性结合苦味受

体的某一位点，故仅对某一个或某一类药物有效，

应用范围有限。目前发现的２５种苦味受体中只有
１０种亚型对特定的苦味物质有对应的拮抗剂［３０］。

同时，大多数苦味药物与特定受体结合很难预测，

筛选作用于特定苦味受体的拮抗剂尤为困难。有

时一种苦味受体拮抗剂还可能是另一种苦味受体

的兴奋剂，例如，芸香呋喃香豆醇乙酸酯是 ＴＲＰＭ８
受体的拮抗剂，但同时也是ＴＲＰＭ５和ＴＲＰＶ１受体
的兴奋剂［２６］。另有研究表明苦味受体不仅存在于

舌头，也存在于鼻腔、肺、小肠等地方［３１－３２］，所以苦

味受体拮抗剂在应用之前必须要充分研究其毒性。

表９　苦味受体拮抗剂

拮抗剂 苦味物质 机　制 ＩＣ５０／（μｍｏｌ／Ｌ）
脱落酸 奎宁 竞争性结合Ｔ２Ｒ４的正构位点［２５］ ３４４±１１
Ｎα，Ｎα二羧甲基Ｌ赖氨酸 奎宁 竞争性结合Ｔ２Ｒ４的正构位点［２７］ ５９±１８
６甲氧基黄烷酮 表儿茶素没食子酸酯 竞争性结合ｈＴＡＳ２Ｒ３９的正构位点［２８］ ４７９±１９９
４（２，２，３三甲基环戊基）丁酸
４（２，２，３三甲基环戊基）丁酸

糖精

安赛蜜

竞争性结合ｈＴＡＳ２Ｒ３１的正构位点［２９］

竞争性结合ｈＴＡＳ２Ｒ３１的正构位点［２９］
７９±６１
６４±２４

４２　苦味信号传导抑制剂
苦味物质分子与苦味受体结合后能够在细胞

内产生一系列的级联反应和信号传导。苦味信号

传导抑制剂就是通过阻断这些级联反应和信号传

导来达到掩味的目的。苦味信号传递的过程见图

２：苦味分子与受体结合，激活 Ｇ偶联蛋白，引起二
级信号转导后使细胞内 Ｃａ２＋水平上升，分泌神经
递质后传输至大脑产生苦味。几种苦味信号传导

抑制剂的机制和适用范围见表１０。
单磷酸腺苷是较早发现的苦味阻滞剂之一，它

可以附着苦味受体细胞上，抑制 Ｇ偶联蛋白的激
活，降低味觉神经传导水平［３４］，在 ２００３年美国
ＦＤＡ批准其可以作为食品添加剂，目前还未应用
于上市药品。虽然现在有很多报道苦味阻滞剂的

文献和专利，但是除了钠离子实际应用于药品以

外，其余的阻滞剂都没有被批准用于药品。

图２　苦味信号传递示意图［３３］
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在制剂中添加苦味阻滞剂在掩味效果上可能

优于传统的掩味技术，而药物的生物利用度和药代

动力学参数不会发生改变，生产过程也不需要特殊

设备和工艺。但是，目前苦味阻滞剂的种类和适用

药物较少，其掩味机制复杂且研究难度大，不良反

应的研究也不完全。有研究表明，同一种苦味阻滞

剂对儿童的效果差于成人［３９］，这说明苦味阻滞剂

的效果可能不仅与针对的苦味物质有关，与患者的

年龄也有关。故在研究应用苦味阻滞剂于儿童制

剂时，要以儿童的口味为标准。

表１０　苦味转导级联阻滞剂

阻滞剂名称 机　制 适用苦味物质

单磷酸腺苷 附着苦味受体细胞上，抑制Ｇ偶联蛋白的激活，降低味觉
神经传导水平

苯甲地那铵、氯喹、糖精［３２］

ＧｌｕＧｌｕ和ＡｓｐＧｌｕＳｅｒ针对ｈＴＡＳ２Ｒ１６受体，抑制细胞内Ｃａ２＋水平的增加 水杨素［３５］

钠离子 可能是调节离子通道或离子泵、干扰二级信号传递系统 伪麻黄碱、雷尼替丁、对乙酰氨基酚、奎宁和尿素［３６］

阿魏酸 机制不明 咖啡因、茶碱、奎宁；糖精钠、安赛蜜［３７－３８］

*

　矫味剂

配方中应用矫味剂（甜味剂、芳香剂等）是最

直接、最常用的掩味方法，其原理在于混淆大脑对

味觉的感受，但仅对一般苦味药物有效。这种方法

可以用于各种固体或液体口服剂型，如口服液、口

服混悬剂、颗粒剂、口崩片等等。常用的矫味剂包

括甜味剂（蔗糖、糖精钠、果糖、纽甜等）、芳香剂

（各种水果口味的香精、天然挥发油）、酸味剂（枸

橼酸、枸橼酸钠等）、清凉剂（桉树脑、薄荷脑等）和

胶浆剂（明胶、黄原胶、阿拉伯胶、西黄蓍胶、羧甲

基纤维素、甲基纤维素、海藻酸钠等）等。

使用矫味剂掩味的优势在于该方法不会对药

物的生物利用度产生影响，生产设备简单，技术难

度低，但是对于非常苦或其他不良味道重的药物，

仅仅使用该法很难到达良好的矫味效果。

&

　结语及展望

近些年来，传统的掩味技术取得很大发展，出

现了更多新型的掩味技术与思路（如苦味阻滞

剂）。各种掩味方法的掩味效果和适用范围不同，

在实际运用中应根据药物的类型、剂型和设备需要

来选择掩味方法。通常首先考虑使用最简单的应

用甜味剂、芳香剂等矫味剂的方法，若不能达到良

好的掩味效果，再进而考虑包衣、环糊精包合等物

理屏障或分子屏障策略。添加苦味阻滞剂是一种

新的掩味思路，可从根本上阻断苦味的产生，且不

受剂型、生产设备的限制，随着新型苦味阻滞剂的

发现、掩味机制和不良反应的深入研究，苦味阻滞

剂将会得到很大的发展。
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