
EASTMAN  纤维素酯

制药应用和药物释放
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纤维素酯是纤维素衍生物大家族的一分子，在制药应用中已有很长的使用历史。纤维素酯分为两类：肠溶性和非肠溶性。 
邻苯二甲酸醋酸纤维素 (C-A-P) 等肠溶性酯在酸性条件下 (如胃中) 不溶，但在弱酸性至微碱性条件下可溶。醋酸纤维素  
(CA) 和乙酸丁酸纤维素酯 (CAB) 等非肠溶性酯，则未显示出随 pH 值变化的溶解特征。

非肠溶性纤维素酯广泛用于固体剂型。采用纤维素酯的典型技术包括用于渗透性药物释放系统的半透膜、 
基于纤维素酯的基质制剂和包衣应用中的缓释、微囊包封和掩味。

Eastman 纤维素酯
Eastman 将纤维素进行酯化，用于生产 CA and CAB。结构式见图 1。纤维素的结构由重复的脱水葡萄糖单元组成。 
每个脱水葡萄糖单元 (AGU) 含有 3 个可以通过被酯化来产生纤维素酯的羟基。酯化量可以用酰基的重量百分比或取代度 
(DS) 表示。 
DS=3 表示 3 个羟基全部都被酯化；DS=1 则表示 3 个羟基中有 1 个被酯化。由于 DS 是统计平均值，所以数值 1  
不能保证每个 AGU 都有单个取代基。在某些情况下，可能有一些未被取代的脱水葡萄糖单元有 2 个或 3 个取代基。 
通常情况下，该数值不是整数。

Eastman 纤维素酯在药物释放控制上的应用
 • 用于渗透性药物释放的半透膜 (CA 398-10 NF/EP, CA 320S NF/EP, CAB 171-15 NF)

 • 药物缓释 (CA 398-10 NF/EP, CAB 171-15 NF)

 • 掩味 (CA 398-10 NF/EP, CA 320S NF/EP, CAB 171-15 NF)

 • 作为通过直接压缩制备缓释片的粘合剂 (CA 398-10 NF/EP, CAB 171-15 NF)

纤维素酯的关键属性
 • 包衣：半透性，可作为优良的成膜剂，兼具强度和柔韧性

 • 包衣的特征（渗透性、机械强度、柔韧性等）可通过混合两种 CA 或混合 CA 和 CAB 来改变。

 • 可调节亲水性/疏水性以实现目标释放速率
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图 1.纤维素酯的结构式

命名法
关于 Eastman 纤维素酯易于使用的命名法，参见图 2。名称由三部分组成。第一部分代表酯类型：醋酸纤维素为 CA， 
乙酸丁酸纤维素酯为 CAB。对于 CA，字母前缀后的三位数字表示乙酰基的重量含量，省略了第二位和第三位数字之间的小数点。 
对于 CAB，字母前缀后的前两位数字表示三酯阶段的丁酰基含量；第三个数字表明每 4 个脱水葡萄糖单元的羟基单元数。 
名称后缀表示酯在指定溶剂系统中的落球粘度，与聚合作用或分子量相关。

图 2.Eastman 纤维素酯命名法
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纤维素酯性质
物理和化学性质
一般而言，纤维素酯的物理性质取决于纤维素链长度以及连接到链上的酯基的类型和数量。表 1 列出的是市场上有售的可用于制药应用的 
Eastman 非肠溶性纤维素酯的物理和化学性质。

表 1.Eastman 纤维素酯的物理和化学性质a

类型
粘度b

泊
乙酰基 丁酰含 羟基

熔程 (°C)
Tg,d
°C Mn,e k% DSc % DS % DS

CA 320S NF/EP 2.1 32.0 1.8 — — 8.7 1.2 230–250 180 20

CA 398-10 NF/EP 38.0 39.8 2.4 — — 3.5 0.6 230–250 186 40

CAB 171-15 NF 57.0 29.6 2.0 17 0.8 1.0 0.2 230–240 161 65
a 本文报告的是平均生产批次的特性。Eastman 不承诺在任何特定装运货物中的材料将完全符合上文列出的特性。
bASTM D817 和 D1343。        c取代度。        d差示扫描量热测定 (DSC) 第二次加热运行。
e THF (针对 CA 398-10 NF/EP 和 CAB 171-15 NF) 和 NMP (针对 CA 320S NF/EP) 中的数均分子量。

如图 3 所示，纤维素酯的物理性质取决于纤维素主链上的酰化的数量和类型。对于 CA，随着乙酰基含量提高，渗透性降低， 
而耐溶剂性则提高。CAB 的疏水性高于 CA。 

图 3.成分组合对物理性质的影响
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溶解度
表 2 列出了 Eastman 纤维素酯在常用药物溶剂中的溶解度。

表 2.Eastman 纤维素酯在选定溶剂中的溶解度a

溶剂 CA 398-10 NF/EP CA 320S NF/EP CAB 171-15 NF

丙酮 可溶 不溶 可溶
丙酮/水 (90/10 wt%) 可溶 部分可溶 可溶
丙酮/水 (80/20 wt%) 可溶 可溶 部分可溶
乙酸乙酯 (EA) 部分可溶 不溶 可溶
异丙醇 (IPA) 不溶 不溶 不溶
丙酮/异丙醇 (50/50 wt%) 不溶 不溶 部分可溶
丙酮/异丙醇 (60/40 wt%) 可溶 不溶 可溶
乙醇 不溶 不溶 不溶
丙酮/乙醇 (50/50 wt%) 不溶 不溶 部分可溶
乙醇/乙酸乙酯 (50/50 wt%) 不溶 不溶 不溶
二氯甲烷b 可溶 不溶 可溶
异丙醇/二氯甲烷b (10/90 wt%) 可溶 不溶 部分可溶
a聚合物浓度为 10wt%。          b聚合物浓度为 5wt%。

在制药领域的应用
Eastman 纤维素酯已用于多种制药应用，包括作为半透膜用于渗透性药物释放系统、作为包衣材料用于掩味和缓释以及作为粘合
剂用于制备片剂。

用于渗透性药物释放系统的半透膜
渗透性药物释放系统通过使用渗透力实现对有效成分释放的控制，其优点是有效成分的释放速率不取决于生理环境。

由于其本身具有的渗透性和机械性能，CA 398-10 NF/EP 是最适合用于形成释放系统半透膜的材料之一。CAB 171-15 NF  
也会形成半透膜，但所形成的半透膜与类似配方中的 CA 398-10 NF/EP 相比，渗透性低很多。一般而言，在含有相同增塑剂和相同
增塑剂用量的类似配方中，CA 320S NF/EP 膜的渗透性最高，其次是 CA 398-10 NF/EP 和 CAB 171-15 NF。在膜的机械强度方面排
列顺序则相反，其中 CAB 171-15 NF 最强，而 CA 320S NF/EP 最弱。基于某特定有效成分所需的指定渗透性， 
可以使用纤维素酯的组合来调整渗透性。例如，CA 398-10 NF/EP 可与 CA 320S NF/EP 组合，CA 398-10 NF/EP 也可与  
CAB 171-15 NF 组合。



6

影响半透膜性能的因素有很多。要开发强健的产品配方，需要考虑配方的变量，例如聚合物类型、溶剂体系、 
所用增塑剂的类型和用量以及包衣加工条件。

配方对包衣膜渗透性的不同影响将在以下章节中介绍。

纤维素酯类型的影响
在相同的加工条件下，将 CA 398-10 NF/EP 或 CAB 171-15 NF 用于对相同配方的相同模型片剂进行包衣。 
图 4 显示 CA 398-10 NF/EP 包衣膜的渗透性高出很多。

纤维素酯可以进行组合以调整包衣膜的渗透性。例如，CA 398-10 NF/EP 与 CA 320S NF/EP、CA 398-10 NF/EP 与  
CAB 171-15 NF 均可组合。在 CA 398-10 NF/EP 与 CA 320S NF/EP 的组合中，包衣制剂的渗透性随着制剂中  
CA 320S NF/EP 的用量增加而提高。1 在 CA 398-10 NF/EP 与 CAB 171-15 NF 的组合中，包衣膜的渗透性随着  
CA 398-10 NF/EP 的用量增加而提高增加，水平介于 CA 398-10 NF/EP 和 CAB 171-15 NF 之间的范围内。

图 4.CA 398-10 NF/EP 和 CAB 171-15 NF 包衣膜的渗透性对比

增塑剂的影响
增塑剂通常与纤维素酯结合使用，以改变膜的物理性质。通常对于增塑的纤维素酯薄膜而言，随着增塑剂含量的增加， 
玻璃化转变温度降低，膜强度也会降低，而膜柔韧性则会提高。水蒸气透过率 (WVTR) 取决于所用增塑剂的类型。 
水溶性增塑剂可提高 WVTR；不溶于水的增塑剂则会降低 WVTR。2
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溶剂系统的影响
将丙酮和丙酮/水 (94/6 wt%) 作为溶剂系统进行了研究。未增塑的纤维素酯膜在丙酮溶剂系统中为透明状， 
而在丙酮/水溶剂系统中为混浊状。扫描电子显微镜 (SEM) 显示，与用丙酮/水溶剂浇铸的膜相比， 
用丙酮溶剂浇铸的膜表面较光滑，横截面针孔较小。参见图 5。用丙酮制备的膜强度较高，韧性较好， 
而对水蒸气的渗透性较低。3

图 5.浇铸醋酸纤维素膜的 SEM 图像

CA 398-10 NF/EP 聚合物中乙酰基含量的影响
CA 398-10 NF/EP 聚合物中的乙酰基含量范围为 39.3%–40.3%。包衣膜的渗透性随着 CA 聚合物中乙酰基含量的减少而提高。乙
酰基含量变化超过 1.0% 左右时，对包衣膜的渗透性有一定的影响，而这种影响在很大程度上取决于配方。当配方中增塑剂和水的
含量较高时，乙酰基含量对包衣膜的渗透性影响较小。4

用于掩味和缓释的包衣材料
纤维素酯可用于给片剂包覆膜衣，以及对颗粒剂和小颗粒进行掩味。CA 398-10 NF/EP 已在此领域作为商用。

CAB 171-15 NF 可通过配制用于缓释应用。初步的实验室研究表明，CAB 可作为骨架材料用于压制片剂以实现缓释作用。5 
参见图 6。

膜表面 膜表面膜横截面 膜横截面

用丙酮浇铸的 CA 膜的 SEM 图像 用丙酮和水浇铸的 CA 膜的 SEM 图像
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图 6.CAB 171-15 NF 片剂的茶碱释放曲线 - 同一制剂在四种不同压力下的释放曲线5

用于压片的粘合剂
在通过直接压制来配制片剂时，CA 和 CAB 可用作粘合剂，这一点已得到证实。与使用 CA 398-10 NF/EP 的片剂相比， 
使用 CAB 171-15 NF 配制的片剂表现出较慢的释放速率。参见图 7。

图 7.茶碱在 pH 1.2 缓冲溶液中的释放曲线

选择或定制的纤维素酯均可以得出靶向释放曲线。
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监管状况
Eastman 醋酸纤维素和 CAB 均按照现行良好生产规范 (CGMP) 制造而成。醋酸纤维素 CA 398-10 NF/EP 和 CA 320S NF/EP  
符合美国国家处方集 (NF) 和欧洲药典 (EP) 所规定的要求。CAB 171-15 NF 符合 NF 要求。该产品在美国药典 (USP)  
中收录为 Cellaburate (纤维醋丁酯) 。

包装
Eastman 纤维素酯以纤维桶包装和密封，纤维桶配有聚乙烯内衬和可重复使用的金属封口。这些容器应密封并防止潮湿或高湿度
以延长期限。存放在阴凉干燥环境中的纤维桶，在打开之前应令其温度与室温相当，以防止内表面出现水分冷凝。

储存和处理
有关处理和储存 Eastman 产品的安全注意事项已列明于安全数据表，可在 eastman.com 查看。在处理这些产品之前， 
均应先获取并阅读这些公告刊物。
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其他信息
如需获取有关所有 Eastman 制药应用产品的更多信息、获得技术支持或索要样品，请访问 eastman.com/pharma  
或联系您的 Eastman 代表或授权 Eastman 经销商。


