
 

爱多秀™(ETHOCEL™) 
  

应用技术资料 
 
 

药用级纤维素醚 
 

 

  
 

爱多秀™(ETHOCEL™) - 1 -  

盐酸文拉法辛从乙基纤维素有机溶液和水分散体包衣的挤出滚圆微丸中的

释放研究 

 

摘要 

 

盐酸文拉法辛挤出滚圆微丸用乙基纤维素的水分散体和有机溶液包衣。包衣样品置于各种温度和相对湿度

下。药物释放曲线表明，在本配方中，乙基纤维素的有机包衣体系比水分散体系更稳定。 

 

前言 

 

多微粒(MP)包衣剂型的药物释放受制备工艺、丸芯配方组成和所选用的包衣系统类型的影响。乙基纤维素

是多微粒配方缓释包衣常用的水不溶性聚合物，采用有机溶剂或水分散体。用有机溶液和水分散体的乙基

纤维素包衣的膜强度不同，后者的机械强度较低(1)。虽然乙基纤维素水分散体在市场上的应用很成功(2)，

乙基纤维素水分散体膜的抗张强度较低，可能会影响一些配方的性能。本文的目的是研究盐酸文拉法辛挤

出滚圆微丸的总体性能，该药水溶性较好(572mg/mL)(3)，用有机和水分散体系的乙基纤维素包衣。(目的

是弄清有机和水分散体系的乙基纤维素对高溶解度的挤出滚圆微丸的影响)。 

 

实验方法 

 

包衣微丸的制备： 

盐酸文拉法辛挤出滚圆微丸用LCI挤出机(MG-55)和LCI制粒机™(QJ-400TG，美国)制成，粒径范围0.85–

1.7 mm(表1)。然后用溶解于二氯甲烷和甲醇混合溶剂的乙基纤维素(爱多秀™45 cp，IFF)的有机溶液

(63:37% w/w;固体含量为3.85%，增重6%)或者乙基纤维素水分散体(苏丽丝®E-7-19040，固体含量为

15%，增重15%)对微丸进行包衣。表2是每种包衣体系的工艺参数。 

 

包衣微丸敞口储存在各种条件中，60°C储存24小时，40°C/75%相对湿度时储存一周。若观察到药物释放

减慢(常称为“热处理效应”)时，重复处理微丸一次，以确定体系达到平衡。 

 

表1 挤出滚圆微丸的配方(4) 

组分 %w/w 

盐酸文拉法辛(Cadila Pharmaceuticals,印度) 37.3 

微晶纤维素(MCC)(Avicel PH101, FMC公司, 美国) 62.2 

羟丙甲纤维素2208（美多秀™ K3, IFF, 美国) 0.5 

总计 100 
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表2 用VFC-Lab1 Flo包衣机(Wurster set-up美国Vector公司)的有机溶液和水分散体包衣系统的工艺参数 

工艺参数 有机爱多秀 苏丽丝E-7-19040 

批量(kg) 1.0 1.0 

空气流量(cfm) 40 50 

进风温度(℃) 52 62 

出风温度(℃) 35 43 

雾化压力(bar) 2 2 

喷速(g/min) 15 7 

 

溶出度研究： 

对愈合与未愈合的微丸进行24小时的溶出度实验，以测定其释放曲线的可能变化。溶出度实验在去离子水

中进行，采用美国药典apparatus I (转篮法)，转速100rpm。溶出度实验后，从转篮中取出微丸，用Leica 

S8 APO立体显微镜(美国Leica显微镜公司)取其显微镜像，研究包衣微丸的表观和完整度。 

 

结果与讨论 

 

图1是未愈合和愈合的用乙基纤维素有机溶液包衣的盐酸文拉法辛的药释曲线。结果表明，高温和/或较高

湿度并不影响有机包衣微丸的药物释放。但对乙基纤维素水分散体包衣的微丸而言，高温和/或较高湿度使

其释放曲线产生了影响(图2)。在60°C储存24小时后，水分散体包衣微丸的药物释放变慢。将这些微丸再

处理24小时(图2)后，药物释放变快了。当高温和/或高湿度处理后，乙基纤维素水分散体包衣微丸的溶出

结果表明，药物释放增加，但这不是包衣后热处理的结果。这可能是由于盐酸文拉法辛溶出(渗透压)(5)及

内核膨胀(液体静压)(6)后产生内部压力，造成成膜缺陷而引起的。这些因素共同对薄膜层产生压力，导致

在储存和溶出实验时形成裂纹。(高温/高湿度处理后，乙基纤维素水分散体包衣微丸的药物释放增加，可

能是由于可溶性药物溶出时产生的渗透压造成的，也可能是由于内核膨胀产生膜缺陷引起的。) 

 

微丸溶出实验后进行显微镜取像发现，有机溶液乙基纤维素膜层粘连在一起，而水分散体乙基纤维素膜有

一定程度的膜缺陷(图3)。这可能主要是由于有机溶液乙基纤维素膜的抗张强度更大，当置于溶出介质中

后，能更好地适应内核空间的改变。 
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图1 有机溶液乙基纤维素包衣挤出滚圆微丸的盐酸文拉法辛释放曲线 

 

水分散体乙基纤维素包衣挤出滚圆微丸的盐酸文拉法辛的释放曲线 

 

 

图3 溶出实验后用(A)有机溶液乙基纤维素和(B)水分散体乙基纤维素包衣的微丸显微镜像 

 

结论 

 

有机溶液乙基纤维素包衣的盐酸文法拉辛挤出滚圆微丸药物释放稳定，热处理及湿度处理对其没有显著影

响。而水分散体乙基纤维素包衣微丸的药释曲线会受热处理及湿度处理的显著影响。这种区别与两者各自

包衣膜的抗张强度以及溶出实验时产生的内核压力相关。因此，挤出滚圆微丸建议采用乙基纤维素有机溶

液包衣。 
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根据我司所知及所信，本文包含的信息真实、准确，但由于方法、条件以及产品设备的差异，故不对产品任何推荐

的数据或者建议提供明示或暗示性担保。在贵方的任何用途上，也不作同样的产品适用性担保。我司对意外的利润

损失、特殊或相应的损失或损害不承担责任。 

卡乐康公司不作任何明示或暗示性担保。即不担保客户在应用卡乐康产品的过程中不会侵犯任何第三方或实体持有

的任何商标、商品名称、版权、专利或其他权利。 
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