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目的   
 

离子交换树脂（IER）是一种含有可电离官能团的水不溶性交联聚合物。为了利用离子交换树脂成功开发出掩味应用，

药物需要通过与离子交换枝脂交换相反离子来形成可逆性药物树脂复合物。药物-树脂络合发生在具有良好化学成分类

型的树脂上，目前，确定合适的树脂化学成分的过程既费时又复杂。因此，本项研究旨在证明利用小体积溶出杯快速

确定模型药物氢溴酸右美沙芬合适的树脂化学成分类型。采用这种高通量方法能够优化药物树脂比，同时，使用 X 射

线衍射对药物树脂复合物进行表征。 

方法  
 

首先将氢溴酸右美沙芬(DM)药物溶液(1% w/v)分别装入小体积溶出杯中(图 1)。然后将溶出杯连接

到配备0.2 mm UV池的在线紫外分光光度计。按照1:1 w/w的药物树脂比，将强酸性阳离子树脂

( DuPont™ AmberLite™ IRP 69)、弱酸性阳离子树脂(AmberLite™ IRP 88 和 AmberLite™ IRP 
64)和弱碱性阴离子树脂(Duolite™ AP143/1096)加进不同的溶出杯中。再将药物树脂混悬液在

22°C下搅拌20小时，通过UV池再循环，在278 nm波长测量未与离子交换树脂结合的药物浓度。 
 

在高通量工艺的支持下，按照 1:1、1:2 和 1:3 w/w 的药物树脂比，进一步对上一步选择出的树脂化学类型的载药进行

。过滤载药树脂并在 60°C 真空烘箱中干燥 24 小时。然后使用 X 射线衍射仪（ARL EQUINOX 100 X-ray Diffracto-
meter, Thermo-Scientific, USA）分析药物树脂复合物。 

 
图 1. 用于高通量筛选的小体积溶出装置 

 

快速筛选出适合开发氢溴酸右美沙芬药物树脂络合物的树脂

化学类型的方法及对药物树脂复合物进行表征 
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结果 
 
图 2 显示的是与不同的树脂化学类型按 1:1 w/w 比例混合时消耗的氢溴酸右美沙芬浓度。残留药物浓度最低，则表

明药物已有效地结合在树脂上。阴离子树脂 Duolite™ AP143/1096，由于可用药物浓度保持不变，所以没有显示出

载药。而阳离子树脂化学类型 AmberLite™ IRP 69 和 AmberLite™ IRP 88，药物浓度明显下降，则表明载药率较好。

对于 AmberLite™ IRP 69，按照 1:3 w/w 的药物树脂比，达到更高的载药率（98%）（图 3）。 
 
Figure 2. 利用不同的树脂化学成分消耗的氢溴酸右美沙芬浓度 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
Figure 3. 利用不同的药物树脂比消耗的氢溴酸右美沙芬浓度 
 
 
   
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 

 

图 4 显示的是药物和离子交换树脂纯组分、物理混合物和药物树脂复合物的 X 射线衍射图。从中可观察到药物树脂

络合导致 X 射线衍射中药物结晶峰消失，而物理混合物显示存在结晶药物。 
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图 4. 药物和离子交换树脂纯组分、物理混合物和药物-树脂复合物的 X 射线衍射图 

 

 

结论 
利用配备自动进样器的小体积溶出杯成功开发出高通量筛选法，提高了药物离子交换树脂络合的筛选效率。这一方

法快速确定了适合于模型药物氢溴酸右美沙芬的树脂化学类型并优化了载药率。X 射线衍射发现药物结晶峰的消

失，证实了药物树脂络合物的形成。
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