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0 引言

透皮贴剂是医学领域科技迅速发展的产物，此种

药物制剂传递系统较为特殊，受到了人群的高度关注。

透皮贴剂贴敷于皮肤表面可促使药物缓慢持续地穿透

皮肤屏障并进入体内，达到治疗疾病的目的。透皮贴

剂可以避免传统口服药物对胃肠道的刺激，且药物生

物利用度较高，在慢性疾病治疗和疼痛管理方面有着

广泛的应用。

1 透皮贴剂概述

透皮贴剂在医药领域较为常见，此种制剂作为药

物传递系统，受到了医药领域的广泛关注。透皮贴剂

可以将药物制备成贴剂的形式，贴附于皮肤表面，促

使药物缓慢且持续性穿透患者皮肤，随后进入体内，

由此达到治疗疾病的目的。透皮贴剂不会对患者胃肠

道造成影响，肝脏代谢负担较轻可以显著提高药物生

物利用度，尤其是慢性疾病、疼痛管理等方面治疗中

透皮贴剂可以发挥非常有效的作用。透皮贴剂一般由

药物、基质、增强剂、黏附剂等组成，这些基本构成

物质中以基质材料最为重要，基质材料直接影响药物

释放速率以及皮肤渗透效果。常见的基质材料主要包

括聚合物、油脂以及其他天然或合成材料。透皮贴剂

中的增强剂可以进一步提高药物透皮速率，乙醇、丙

二醇是常见的增强剂可以改变皮肤屏障的结构，进而

引起物理化学性质的改变，加快药物渗透速度。市场

上透皮贴剂种类多样，根据药物释放机制可分为单层

型、多层型、储库型。其中储库型透皮贴剂可以控制

药物在储库中的浓度梯度，确保了药物功效的持续性。

单层型透皮贴剂则主要依赖基质材料以及基质中药物

分布情况控制药物释放速度 [1]。

2 透皮贴剂的作用

2.1 有助于持续释放药物

临床上如果患者需要维持某种药物的稳定浓度，

而口服或注射方式给药方式，药物浓度会在短时间内

迅速升高，随后又快速下降。此种波动不仅影响药物

的治疗效果，还增加了药物治疗的副作用。相反，透

皮贴剂经皮肤逐渐释放药物，药物可以按照恒定的速

率进入血液循环，从而维持稳定的血药浓度。这种持

续释放的机制不仅避免了传统给药方式中药物浓度剧

烈波动的问题，还可以确保患者在较长时内获得稳定

的药效，减少药物间断或浓度波动对患者带来的风险。

2.2 避免首过效应

一般情况患者口服药物在经过胃肠道吸收后，首

先会经过肝脏，期间药物有效成分可能会被部分代谢

分解，这一过程被称为首过效应。透皮贴剂通过皮肤

直接吸收药物，绕过了胃肠道和肝脏的代谢过程，避

免了首过效应，显著提高了药物的生物利用度。当药

物成分经皮肤逐步渗透进入血液时，不需要肝脏的初

步代谢，药物的有效成分可以更加高效地进入患者体

内发挥作用。因此，这也是透皮贴剂可以使用较低剂

量即可达到与口服药物相同甚至更好的治疗效果的原

因。透皮贴剂的设计人员还充分考虑到了药物的释放

速率和皮肤的吸收特性，基于这一点考虑确保了药物

可以均匀、持续地进入血液循环，进一步提高了药物

的稳定性。

3 透皮贴剂的研究进展

3.1 透皮技术的创新

3.1.1 微针技术

近年来，微针技术作为新型的透皮贴剂已经成为

研究人员尤其关注的重点。微针技术可以显著提高药

物渗透效率，该技术可以在皮肤表面产生微小的穿孔，

药物透过这些穿孔可以直接进入皮下组织，避免了传

统透皮贴剂中皮肤屏障问题。临床医务人员采用微小、

精确的针头确保不接触神经末梢的前提下刺穿患者皮

肤角质层以此传递药物，此种治疗方式可以明显减轻
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患者的不适，也可以确保药物分子以更高速率进入体

内提高治疗效果。微针一般采用硅、金属、高分子材

料等物质制成，针头形状有的是实心有的是中空，实

心微针可以形成微孔，中空微针可以直接输送液体药

物。如今，疫苗接种领域微针技术得到了广泛应用，

微针贴剂凭借便于携带、使用简单、痛感微弱的特点

可以显著提高疫苗接种率以及接种对象依从性。比如，

微针技术在流感疫苗和 COVID-19 疫苗研发中已经显

示出了独特的优势。胰岛素传递方面借助微针技术可

以更为有效控制患者血糖 [2]。

3.1.2 电穿孔技术

电穿孔技术主要依靠施加短暂高电压脉冲的作用

在皮肤上产生瞬时电场，瞬时电场可以使皮肤细胞膜

形成暂时性水通道，由此显著增强药物分子透皮效率。

电穿孔技术不仅可以有效传递大分子药物以及亲水性

药物，还可以确保药物传递过程的安全性。电穿孔技

术产生的瞬时电场可以影响细胞膜，细胞膜在高电压

脉冲的作用下自身的物理化学性质发生改变，随后形

成瞬时的纳米级水通道。药物分子借助这些水通道可

以快速进入皮肤更深层的组织，从而将药物更为高效

地传递下去。电场一旦撤离这些水通道会会迅速关闭，

有效避免了药物流失以及对患者带来的副作用。临床

上医务人员采用电穿孔技术落实患者透皮贴剂治疗需

要借助专用设备。

一般情况下电穿孔设备主要由高电压发生器、控

制系统以及与皮肤接触电极构成。合理设计电极避免

损伤皮肤，操作过程中医务人员也要科学设置电压脉

冲的强度、持续时间以及频率，精确调控各项参数确

保药物功效可以最大程度发挥。电穿孔技术在局部麻

醉以及疼痛管理方面较为常见，该技术起效速度快，

并且不会带给患者明显的副作用，因此应用价值也较

大。临床上采用电穿孔技术传递局部麻醉药物可以确

保患者麻醉效果更为快速持久，也不会导致患者出现

明显的麻醉并发症。如今，电穿孔技术在抗癌药物局

部递送中优越也更为显著，该技术可以进一步提高局

部部位的药物浓度，增强药物治疗效果，避免化疗药

物对机体造成的全身毒性 [3]。

3.1.3 超声波辅助透皮技术

随着医药领域科学技术的不断进步，超声波辅助

透皮技术在透皮药物传递中也有了更为广泛的应用。

超声波辅助透皮技术的超声波可以产生机械振动和空

化效应，此种效应可以暂时性改变皮肤的物理化学性

质。超声波振动引起的机械振动效应可以进一步扩大

皮肤细胞间隙，扩大后的皮肤细胞间隙药物分子更容

易通过，有效减轻了皮肤屏障带给药物的阻碍。超声

波在液体介质中会产生微小的气泡，这些气泡在超声

波作用下形成、崩溃速度较快，此种效应就是所谓的

空化效应，皮肤细胞间通道在空化效应下药物渗透能

力会进一步增强。超声波辅助透皮技术需要借助专门

的超声波设备。超声波发生器、超声波探头以及控制

系统均会影响该技术的作用效果。超声波探头可以将

超声波发生器产生的特定频率和强度的超声波传递到

皮肤表面。

具体使用中医务人员要根据具体药物及其治疗需

求灵活调整超声波的频率、强度和作用时间，一般情

况下低频超声波（20-100 kHz）药物渗透效果更为理想。

局部镇痛、抗炎治疗以及皮肤病治疗等方面超声波辅

助透皮技术应用价值较高，该技术凭借高效、非侵入

性和易于操作的特点得到了医疗领域工作人员的高度

认可。局部镇痛中应用超声波辅助传递镇痛药物可以

快速缓解疼痛，同时避免了口服药物对机体带来的副

作用。银屑病、湿疹等皮肤病治疗中采用超声波辅助

透皮技术可以提高局部药物浓度，减少用药量和治疗

时间并且保证治疗效果 [4]。

3.2 皮肤渗透机制的深入研究

透皮药物传递系统研究中解析皮肤屏障结构可以

提高药物渗透效率。角质层是药物透皮传递的主要障

碍。近年来，高分辨率显微技术和分子模拟技术发展

速度明显加快，科学家们对角质层微观结构和功能的

研究也更为深入，利用扫描电子显微镜（SEM）和透

射电子显微镜（TEM）可以观察到角质细胞的细微结

构及其与脂质基质的相互作用。分子动力学模拟可以

揭示脂质双层在不同条件下的动态行为，以及药物分

子与脂质分子之间作用机制。研究人员发现角质层脂

质双层结构直接影响药物分子通过皮肤的效率，根据

这一原理研究人员设计出了新型增强剂和透皮载体，

以调节药物分子亲脂性、亲水性、改变分子结构的形

式可以提高药物与脂质双层的相互作用，增强药物渗

透能力。

研究人员还发现角质层中的水分含量也会影响药

物的透皮传递，提高皮肤水合作用可以暂时性地改变

角质层结构，这样药物分子可以更加容易穿透皮肤。

研究人员深入对皮肤屏障结构的研究不仅可以深入药

物透皮传递的基本机制，还可以优化新型透皮贴剂的
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设计方案。研究人员向透皮贴剂中加入特定的渗透增

强剂或者采用纳米载体技术，可以有效调节角质层的

屏障功能，进而提高药物透皮率。此外，研究人员深

入了解角质层结构及其功能还可以为皮肤护理产品的

开发提供科学依据，减少药物和化妆品对皮肤带来的

刺激。

3.3 新型材料的开发

高分子材料具有较好的生物相容性，在透皮贴剂

中得到了广泛应用。聚乙烯醇（PVA）、聚乙烯吡咯

烷酮（PVP）和羟丙基甲基纤维素（HPMC）等这些

材料不仅可以有效控制药物释放速率，还可以增强药

物透皮渗透性。这些高分子材料借助化学修饰或共聚

反应可以调节自身亲水性以及亲脂性，优化药物传递

效果。生物可降解材料具有较强的环保性，可以在体

内逐渐降解为无害的产物，进而减少对患者的影响。

聚乳酸 - 羟基乙酸共聚物（PLGA）和壳聚糖（Chitosan）

作为常见的生物可降解材料，此种材料应用于透皮

贴剂的开发可以根据治疗需求设计不同的药物释放曲

线，在伤口敷料透皮贴剂中较为常见。纳米材料凭借

独特的表面特性可以显著提高药物溶解度。比如，金

属纳米颗粒和碳纳米管具备良好的导电性和导热性，

此种材料用于透皮贴剂的开发可以显著增强透皮药物

传递效率。聚合物纳米颗粒和脂质纳米粒子用于透皮

贴剂可以满足药物靶向传递的需求。伴随科学技术的

飞速发展，智能材料在透皮贴剂中也逐渐得到了广泛

应用。此种类型的透皮贴剂可以响应外界环境温度、

pH 值、电场、光照等的变化，以更为精准的方式控

制药物释放 [5]。

4 透皮贴剂的市场前景

透皮贴剂作为一种有效的药物传递系统，具有广

阔的市场前景。随着全球人口老龄化严重程度的不断

加剧，糖尿病、高血压、心血管疾病等慢性疾病持续

上升，这些慢性疾病患者需要长期用药。长期服用传

统口服药物会导致患者依从性差、副作用明显，而透

皮贴剂凭借稳定性强且持续释放药物的优势可以明显

提高患者治疗依从性，减少药物副作用。透皮贴剂在

老年慢性病患者中有着较高的市场需求。透皮贴剂与

传统药物相比，在传递方式技术优势较明显。透皮贴

剂可以透过皮肤吸收药物，避免了药物在胃肠道中的

降解，减轻了药物对胃肠道带来的不良刺激，显著提

高了药物生物利用度。透皮贴剂可以持续性释放药物，

有助于机体维持恒定的血药浓度，减少了药物的峰谷

效应。

如今，透皮贴剂应用领域越来越广。疼痛管理方

面透皮贴剂得到了广泛应用。比如，芬太尼透皮贴剂

可以有效缓解慢性疼痛。激素替代疗法中雌激素透皮

贴剂可以治疗更年期综合症，避免了口服激素对患者

肝脏带来的负担。戒烟治疗中尼古丁透皮贴剂可以帮

助吸烟者逐渐减少对尼古丁的依赖，提高戒烟成功率。

透皮贴剂在全球市场规模也越来越大，呈现出稳定增

长的趋势。

根据市场研究报告，2021 年全球透皮贴剂市场规

模约达到了 62 亿美元，预计到 2028 年将达到 96 亿

美元，年均复合增长率约为 6.4%。北美凭借先进的医

疗技术已经成为透皮贴剂最大的市场，欧洲、亚太地

区也逐渐呈现出强劲的增长势头。随着医疗水平的不

断提升以及人们健康意识的增强，透皮贴剂在中国、

印度等新兴市场也展示出了强大的市场潜力 [6]。

5 结语

综上所述，透皮贴剂凭借独特的技术优势，在药

物传递系统中享有非常重要的地位。微针技术、电穿

孔技术、超声波辅助透皮技术等手段显著提高了药物

透皮传递效率，加快了透皮贴剂的发展速度。研究人

员深入研究皮肤渗透机制可以为透皮贴剂开发提供理

论基础，积极将新型材料用于透皮贴剂可以进一步扩

大此种药物制剂的应用市场。在全球人口老龄化和慢

性疾病发病率不断增加的背景下，透皮贴剂市场需求

持续增长，未来市场前景非常广阔。
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