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纳米药物的靶向作用及不良反应 
白  荣 

Targeting and adverse reactions of nanometer drugs 

Bai Rong 

Abstract 
OBJECTIVE: To explore targeting of nanometer drugs and the adverse reaction during disease treatment.  
METHODS: The first author retrieved China National Knowledge Infrastructure with the key words of “nanometer drug, 
nanometer particle, drug carrier, targeting, adverse reaction” for articles published from 2001 to 2009 in Chinese. The 
articles addressing close content of targeting and adverse reactions of nanometer drugs were included, and Meta analysis, 
irrelevant or duplicated articles were excluded. Finally, 18 articles were included. We summarized the present studies 
concerning targeting and adverse reactions of nanometer drugs.  
RESULTS: Compared with common drugs, nanometer drugs had great surface area, strong chemical activity, and rapid 
rate of absorption. Nanometer drugs process a superiority compared with common drugs in aspects of traversing various 
barriers of the body, controlling release speed of drugs, and setting drug targeting.  
CONCLUSION: Compared with previous drugs, the targeting nanometer drugs present significant targeting. i.e. it can bring 
drugs to the targeting site. It not only can elevate curative effects, but decrease adverse reactions. Nanometer drugs as a 
new preparation provide a new thought for treating some refractory diseases, and bring a reformation for medical research. 
However, some nanometer materials show toxic properties, and especially the outcomes of interaction of nanometer 
materials to human or environment are still unclear. Therefore, the biological effects, action mechanism and elimination 
measures of toxicity of nanometer materials should be completely studied prior to the nanometer materials are made into 
commercialization products, which will bring a basic rationale for reasonable application of nanometer materials. 
 
Bai R.Targeting and adverse reactions of nanometer drugs. Zhongguo Zuzhi Gongcheng Yanjiu yu Linchuang Kangfu. 
2010;14(8): 1463-1466.       [http://www.crter.cn  http://en.zglckf.com] 

 
摘要 
目的：探讨纳米药物的靶向作用及其在疾病治疗中的不良反应。 
方法：由第一作者以“纳米药物，纳米微粒，药物载体，靶向作用，不良反应”为检索词，在中国期刊全文数据库(CNKI：
2001/2009)中，采用电子检索的方式进行文献检索，语言设定为中文。纳入主题内容与纳米药物的靶向作用及不良反

应联系紧密的文章，排除 Meta 分析、与主题无关的文章及重复性研究。共纳入 18 篇文章，归纳总结纳米药物靶向作

用及不良反应的研究现状。 
结果：纳米药物与普通制剂的药物相比，具有较大的表面积、较强的化学活性、较快的吸收速度，在通过生物体的各

种屏障、控制药物的释放速度、设定药物的靶向性等许多方面，纳米药物都具有一般药物不可替代的优越性。 
结论：靶向性纳米药物制剂与以往药物剂型比较，最突出的优点是具有明显的靶向性，也就是说它能将药按设计途径

输送到药物的靶位。不仅可提高疗效，而且可降低药物的不良反应。纳米药物作为崭新的一类制剂，为治疗一些难治

性疾病提供了崭新的思路，给医药界带来了观念性变革。但一些纳米材料显示出毒性特征，特别是纳米材料与人体或

环境相互作用的后果还不清楚。因此在纳米材料被加工成商业化产品之前，应充分研究其生物学效应、作用机制及其

毒性的消除措施，为合理利用纳米材料奠定理论基础。 
关键词：纳米药物；纳米微粒；药物载体；靶向作用；不良反应 
doi:10.3969/j.issn.1673-8225.2010.08.032 
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0  引言 
 

纳米技术(nanotechnology)是世纪科技发展

的重点，是一次技术革命，国内已把纳米研究列

入国家重点发展领域并在医药学领域也给予了

较大力度的支持。随着研究的深入，纳米材料在

药学领域中得到了广泛的应用。在技术不断进步

的过程中，人们从实现靶向治疗以及提高药物利

用度等方面考虑，把目光更多地集中到了能够作

用于细胞水平的医学技术领域上。为了实现靶向

治疗及提高药物利用度等目的，一类具有智能效

应(如热敏感、pH敏感、磁敏感以及光敏感等)的
纳米材料已被应用到细胞水平治疗疾病的领域

中。它们是通过药物靶向缓释、热效应和可控机

械力等方式，杀死靶组织内的病理细胞，进而实

现疾病的治愈。本文仅就纳米药物的靶向作用及

其在疾病治疗中的不良反应作一论述。 
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1  资料和方法 

 
检索策略：由第一作者以“纳米药物，纳米微粒，药

物载体，靶向作用，不良反应”为检索词，在中国期刊全

文数据库(CNKI：2001/2009)中，采用电子检索的方式进

行文献检索，语言设定为中文。 
纳入标准：主题内容与纳米药物的靶向作用及不良反

应联系紧密的文章。 
排除标准：①Meta分析。②与主题无关的文章。③重

复性研究。 
文献检索结果：共检索到27篇文献。由作者按纳入及

排除标准筛选后，共纳入18篇文章。归纳总结纳米药物靶

向作用及不良反应的研究现状。 
 
2  结果 

 

2.1  纳米材料在医学中的应用  在医学领域，纳米材料的

应用近年来虽刚刚开始，但随着人们对其独特性能的深

入认识和开发，在疾病的诊断、治疗以及卫生保健等方

面将发挥重要的作用。 
在诊断方面的应用：在影像学诊断中，纳米粒可被广

泛应用。例如，静脉注射纳米氧化铁造影剂以后，氧化

铁颗粒被血液带到身体的各部位，但只在肝脏和脾脏被

网状内皮细胞吸收。恶性肿瘤组织仅含极少量的网状内

皮细胞，只能吸收少量氧化铁。纳米氧化铁造影就是利

用正常组织和恶性肿瘤组织之间的这种功能差别，显示

出其对病灶诊断的特异性。由于纳米氧化铁在正常组织

和肿瘤组织的数量不同，会造成信号强度的差别，因此

病灶与正常组织在磁共振图像上会有较大的对比。肝癌

患者由于早期没有明显症状，一旦发现常已到晚期，难

以治愈，因而早期诊断极为重要。 
在治疗方面的应用：目前，恶性肿瘤的常规治疗方法

有手术、放疗、化疗、介入治疗、聚焦超声刀、伽玛刀

等。手术不能切除肉眼看不到的微小转移病灶，如术后

不注意后续治疗，肿瘤会很快转移复发。放疗对正常组

织可造成永久性有时甚至是致命性损伤。化疗对正常组

织的损伤，不仅有各种毒副反应，还使免疫系统处于抑

制状态，体质下降。介入治疗、焦超声刀、伽玛刀等治

疗手段都属于局部治疗，不能解决全身转移和复发问

题。在技术不断进步的过程中，人们从实现靶向治疗以

及提高药物利用度等方面考虑，把目光更多地集中到了

能够作用于细胞水平的医学技术领域上。作为药物载体

纳米材料在医学领域中的应用，最引人注目的是作为药

物载体。纳米粒用作药物载体的显著优势即靶向定位，

载药纳米粒可作为异物而被巨噬细胞吞噬，在网状内皮

系统聚集，将磁性纳米颗粒与药物结合，注入到人体内，

在外磁场作用下，药物向病变部位集中，从而达到定向

治疗的目的，将显著提高肿瘤的药物治疗效果。龚连生

等[1]用放射性标记的阿霉素白蛋白磁纳米粒进行肝癌治

疗的研究，结果发现，在肿瘤区加磁场之后，肿瘤组织

的放射活性为正常肝组织的20倍。他们的研究还发现，

在对照组没有磁场的条件下，肿瘤组织的放射活性也较

正常肝组织的放射活性高倍，说明纳米粒本身对肿瘤组

织有一定的选择性。鼻咽癌是中国华南地区特别是广东

省最常见的恶性肿瘤之一。目前认为放射治疗是鼻咽癌

的根治手段，但5年生存率仅50%左右，化学治疗对原

发灶的控制和防止或减少远处转移有十分重要的作

用。国内外研究表明，顺铂是治疗头颈肿瘤最有效的

药物之一，但存在血循环停留时间短、毒副作用大、

易产生耐药性等缺点。因此，有必要寻找高效而低毒

的衍生药物或给药方法。靶向化疗为本问题的解决提

供了新的手段[2]。 
2.2  纳米药物制剂的制备方法  纳米技术已在药物制剂

领域被广泛深入地研究和应用，通过纳米技术可制成载

药纳米微粒和纳米药物制剂。纳米技术在医药和环保方

面的应用是很广泛的，它可以诊断只有几个癌细胞的早

期癌症。药剂学一般将纳米粒的尺寸范围界定为1~   
10 nm，该范围包括>100 nm的微米粒子。用纳米技术

可制成两类纳米粒：①载药纳米微粒。②纳米药物制剂。

后者是指直接将原料药加工成纳米粒，其实质是微粉化

技术和超细粉技术的发展。以纳米囊、脂质体等纳米制

剂为药物载体，已应用于抗肿瘤药物、抗寄生虫药物、抗

菌药物、激素类药物、酶、解毒药等多种药物。而某些不

载药物、无毒性、非刺激性的表面活性纳米乳剂或纳米脂

质体本身就具有广谱的抗菌、抗包膜病毒、抗真菌活性。

值得注意的是，近年来对传统中药的纳米剂型改造研究亦

逐步开展起来，如中药微囊制剂，中药缓释、控释制剂

和靶向制剂等方面的研究已取得一定的成果。在深入研

究中药的成分、药效、体内吸收、分布代谢的基础上，

采用纳米制剂的制备工艺，克服传统中药制剂的缺点，

提高中药的疗效，降低不良反应，已成为中药现代化的

新兴生长点[3]。 
生物降解聚合物长循环纳米技术是世纪战略技术

的制高点，其主要内容是纳米粒子、纳米结构、纳米材

料和纳米器件。药物传输系统中的纳米粒及相关技术主

要用于促进药物溶解、改善吸收、提高靶向性从而提高

有效性等。通过直接操纵单个原子、分子来组装和创造

具有特定功能的新物质，使其物理、化学及生物活性产

生意想不到的巨变，其中用作抗癌药物载体是纳米粒的

最有价值的应用之一[4]。 
纳米药物的制备方法：①固相法是通过从固相到固相

的变化来制造粉体药物。目前很多中药的纳米制剂是固

相法获得的。②气相法是直接利用气体或者通过各种手
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段将物质变成气体，使之在气体状态下发生物理变化或

化学反应，最后在冷却过程中凝聚形成纳米微粒的方

法。③液相法以均相的溶液为出发点，通过各种途径使

溶质与溶剂分离，溶质形成一定形状和大小的颗粒，经

热解或水解等处理后得到纳米微粒。④微乳液法是利用

两种互不相溶的溶剂在表面活性剂的作用下形成一个

均匀的乳液，从乳液中析出固相[5]。 
智能化药物制剂：所谓智能化药物制剂，是指能依据

病理变化将药物送到指定的病变部位，发挥出药物的最

大疗效，而对正常组织的伤害降到最低限度的药物制

剂。同时能控制药物的释放速度，使血药浓度稳定在安

全有效的范围的药物制剂。该类药物制剂广泛用于实质

性肿瘤的治疗。新的药物制剂的特点是：药物能主动或

被动地流向或滞留在靶位，并且根据病理变化决定药物

的释放速度。流向或滞留在靶位的方式有：①依据机体

不同组织部位对不同大小微粒的滞留性不同而建立的

称为被动靶向，如微球剂、毫微球剂、脂质体、复乳等。

②利用生物的复合体，免疫机能而设计的靶向给药系

统，如肝细胞上存在的糖蛋白复合体，因此采用糖蛋白

做药物载体将药物导向肝细胞，又如利用肿瘤单克隆抗

体将药物导向肿瘤细胞。智能化药物制剂是当前药学界

研究的核心内容之一。 
2.3  纳米药物制剂的作用  制备药物缓释制剂纳米药物

制剂不但可以增强难溶药物的溶解速率并改善其吸收，

而且按载体材料，还可使一些在体内被快速代谢失效的

速溶药物减慢溶出度，延长体内的药效时间。目前采用

类脂、薄膜、糖脂、可生物降解材料、亲水性凝胶等材

料作为药物载体，即可达到此目的。现已制成含药的纳

米囊、纳米球、脂质体等药物微粒在体内随着其载体的

缓慢降解而逐步溶出，达到溶解速率过快的药物在体内

的缓慢释放，延长药效的目的。 
纳米药物制剂可透过人体内各种屏障。 
纳米药物制剂在诊断和辅助治疗中的应用目前用

于诊断的纳米制剂如造影剂、定位剂、染色剂等发展很

快，现已有多种应用于临床。如纳米氧化铁造影剂静脉

注射后，只被肝脏和脾脏的网状内皮细胞吸收，恶性肿

瘤细胞不能大量吸收氧化铁。利用这种正常细胞和恶性

肿瘤细胞之间的功能差异发现病灶。 
中药的有效部位中或复方中药的提取物中的有效

成分很难自动运送到人体的病患部位，只有利用特定技

术才可能有效地将中药运送到预防疾病部位发挥药物

作用效果。药物颗粒纳米化后可以将药物输送到身体任

何极微细的组织管道(如血管、支气管)及疾病变异的组

织细胞(如肿瘤细胞)中，因此可大幅度地提高药物的定

位性、时效性和功效，使疾病能更有效地得到控制和治

疗。并可降低某些中药的副作用，提高治疗效果[6]。在

中药开发中的应用借助纳米技术，可在纳米中药的制药

技术、药效研究等方面建立一系列具有自主知识产权的

专利技术和创新方法；纳米技术的应用，可显著提高中

医药的现代化和标准化程度，加速中医药与国际医药业

发展接轨的步伐，更有利于药物的规范化研究、开发、

生产、管理；纳米技术不但可大幅度提高药物的活性和

生物利用度，甚至可能产生新的药效及降低毒副作用，

并有极强的靶向作用；通过纳米技术，可减少患者用药

剂量，从而节约有限中药资源。 
2.4  纳米药物制剂的不良反应  纳米材料给肿瘤的诊断

治疗带来了新的机遇，展示出诱人的美好前景。但是，

如何科学、合理地应用纳米材料，也面临着新的挑战。

如纳米材料的新特性对生产者、消费者、公共场所与环

境可以引起新的危险。一些纳米材料显示出毒性特征，

特别是纳米材料与人体或环境相互作用的后果还不清

楚。这些危险与不确定性高度提示纳米技术应该被视作

为双刃剑，在纳米材料被加工成商业化产品之前，应充

分研究其生物学效应、作用机制及其毒性的消除措施，

为合理利用纳米材料奠定理论基础[7]。 
口服制剂的研究中多种药物由于颗粒较大，水溶性

差及胃肠黏膜细胞难吸收的原因，使其口服生物利用度

很低。通常以静脉给药为主增加了患者的精神、经济负

担及感染的机会，当今许多药学工作者在研究改进这些

药物的口服制剂。而纳米药物口服制剂的出现克服了上

述诸多不足。如将顺铂制成纳米微晶进行小鼠灌胃实

验，由于微晶粒径小，表面积大，与胃肠黏膜接触面积

广，接触时间长，从而使顺铂的生物利用度明显提高，

且能在胃组织及血液中较长时间内保持较高浓度，对胃

癌及卵巢癌等有较好的治疗作用。纳米囊的研究为许多

口服药物提供了理论依据。将纳米药物包被上一层脂质

体，脂质体是可以包裹水溶性或脂溶性药物的磷脂双层

小囊，亲水性纳米药物可被包裹在囊中。而脂溶性纳米

药物则结合在磷脂疏水双层内，通过控制脂质体内YV
值或加入反离子使药物稳定，存在于这些小的油滴中的

药物快速分布于整个胃肠道减少了药物与胃肠黏膜直

接接触引起的刺激。细小油滴的巨大比表面积显著提高

了水不溶性药物的溶出，提高了药物的生物利用度，避

免了水不稳定药物的水解及药物对胃肠道的不良刺激。

自乳化释药系统的研究自乳化释药已成为当今药物研

究的一个热点[8-9]。 
 
3   讨论 

 
纳米技术是指用单个原子、分子制造或将大分子物

质加工成粒径为1~100 nm物质的技术。纳米技术已在

药物制剂领域被广泛深入地研究和应用，通过纳米技术

制成载药纳米微粒和纳米药物制剂。纳米药物与普通制

剂的药物相比，具有较大的表面积、较强的化学活性、
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较快的吸收速度，在通过生物体的各种屏障、控制药物

的释放速度、设定药物的靶向性等许多方面，纳米药物

都具有一般药物不可替代的优越性。靶向性纳米药物制

剂与以往药物剂型比较，最突出的优点是具有明显的靶

向性，也就是说它能将药按设计途径输送到药物的靶

位。当前大多数纳米药物制剂的靶向性研究都选择肿瘤

细胞为靶位。研究的目标是：将药物送到特异的组织、

器官，甚至单个细胞、细胞器区域浓集或释药，使药物

在靶位保持有效浓度和足够的时间，而摄取到全身的剂

量很少。这样不仅可提高疗效，而且可降低药物的不良

反应。纳米药物作为崭新的一类制剂，为治疗一些难治

性疾病提供了崭新的思路，给医药界带来了观念性变

革，已受到医药界的广泛关注[10-18]。 
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