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司坦夫定 英文名称Zerit 类别抗病毒药制剂司坦夫定为白色或

类白色的结晶固体，23℃时，本药在水的溶解度约为83

mg/mL，在乙二醇的溶解度约为30 mg/mL。在正辛烷/水的分

配系数为0.144。 本药的胶囊剂除活性成分司坦夫定外，尚含

无活性的赋形物：微晶纤维素，乙酸淀粉钠，乳糖，硬脂酸

镁。硬胶壳含明胶、二氧化硅、十二烷基硫酸钠、二氧化钛

和氧化铁。 本药的口服粉剂为不含染料的果味粉末。药瓶配

有儿童安全瓶盖。所含的非活性成分包括：羟苯甲酸甲酯、

对羟苯甲酸丙酯、羧基甲基纤维素钠、蔗糖等。分子式成分

司坦夫定的化学名为2，3 - 双脱氢 - 3 - 脱氧胸苷，分子式

为C10H12N2O4，分子量为224.2。药理毒理司坦夫定是人工

合成的胸苷类似物，对体外人类细胞中人类免疫缺陷病

毒(HIV)的复制有抑制作用。司坦夫定被细胞激酶磷酸化后，

形成有活性的代谢产物三磷酸司坦夫定，它能抑制HIV病毒

的逆转录酶，其机理有二个，一是通过对自然底物 - 三磷酸

脱氧胸腺嘧啶的竞争 ；二是因为它缺少为DNA延长所需要

的3-羟基，能促使DNA链断裂，而抑制病毒的DNA合成。除

了对HIV病毒逆转录酶的抑制效应外，三磷酸司坦夫定还可

抑制细胞DNA的两个多聚酶b和g，且能显著减少线粒体DNA

的合成。体外HIV敏感性：使用外周血单核细胞、单核细胞

和成淋巴细胞，测定司坦夫定的体外抗病毒活性。对于实验

室和临床分离出的HIV-1，其中50%抑制病毒复制的药物浓度

（ED50）范围在0.009-4 mM之间。在体外实验中，司坦夫定



与去羟肌苷合用有相加作用 ；与扎西他滨合用有协同作用。

司坦夫定与齐夫多定合用，其抗病毒作用随着两个药物浓度

比例的不同，有时相加，有时拮抗。尽管体外HIV病毒对本

药的敏感性已确定，司坦夫定对人体内HIV病毒复制的抑制

作用尚不明确。 耐药性：从体外和经司坦夫定治疗的病人中

都分离出了对司坦夫定敏感性减弱的HIV病毒，经司坦夫定

治疗的病人中分离出20对HIV病毒。对其表型进行分析后发

现，其中有3对病毒对本药的敏感性减弱了4-12倍。目前对这

种敏感性改变的遗传基础尚未确定，其临床意义也不明确。 

交叉耐药：从经司坦夫定治疗的11个病人中分离出HIV病毒

，其中有5个产生对齐夫多定的中度耐药性（9-176倍） ；有3

个产生对去羟肌苷的中度耐药性（7-29倍）。这种交叉耐药

性的临床意义尚未明了。 临床研究 联合用药：编号为STAR1

的开放、随机的多中心临床研究的对象为202例首次接受治疗

的患者，研究比较了本药（40 mg bid）加用拉米夫定和茚地

那韦与齐多夫定加用拉米夫定和茚地那韦两种治疗方案。结

果显示，在48周内，无论是HIV RNA的抑制程度，还是CD4

细胞的增加，两种治疗方案作用相同。 单药治疗：

从1992-1994年，编号为AI455-019的随机双盲研究，对出现一

系列与HIV有关的症状的822例患者进行研究，比较本药和齐

夫多定的疗效。结果表明，两者对HIV疾病的进展和死亡的

作用相同。 药 动 学成人和儿童 已在HIV感染的成人和儿童

患者中研究了司坦夫定的药物代谢动力学。无论是单剂量还

是多剂量给予，在0.03%-4 mg/kg的剂量范围内，司坦夫定的

血浆峰浓度和药时曲线下面积均与剂量成正比。每隔6、8

或12小时重复给药，均无显著的司坦夫定积蓄。 吸收：本药



口服后吸收迅速，给药后1 hr内达血药峰浓度。胶囊和口服液

的血药浓度相同。 分布：在0.01-11.4 μg/mL的浓度范围，司

坦夫定与血清蛋白的结合微弱，可不予考虑。司坦夫定在红

细胞和血浆的分布相同。 代谢：司坦夫定在人体内的代谢情

况尚不明了。 排泄：无论是何种给药途径，司坦夫定有40%

的清除是通过肾脏排泄，其平均肾清除率为内生肌酐清除率

的2倍，说明除了通过肾小球过滤外，司坦夫定还存在肾小管

的主动分泌排泄。 肾功能不全 有两项研究表明，随着肌酐清

除率降低，口服后，司坦夫定的表观清除率下降，而终末清

除半衰期相应延长。 肾功能不全对Cmax和Tmax无明显影响

。司坦夫定的血透清除率平均为120±18 mL/分（ngt.65岁的患

者研究本药的药代动力学。 性别 对HIV感染患者的一项对照

临床研究中（包括291例男性和27例女性），分析本药的群体

药物代谢动力学，未发现有性别差异。 种族 对HIV感染患者

的一项对照临床研究中（包括233例白种人，39例非洲美国人

，41例拉丁美洲人，1例亚洲人和4例其他种族的患者），分

析本药的群体药物代谢动力学，未发现有种族差异。 适应症

司坦夫定与其它抗病毒药物联合使用，用于治疗Ⅰ型HIV感

染 不良反应本药的主要毒性为外周神经病变，此毒性与剂量

有关，有时呈重度。使用如去羟肌苷等有神经毒性药物

、HIV感染的晚期或有神经病变病史的患者，较易发生外周

神经病变。 对于患者应监察是否发生外周神经病变，其主要

表现为手足麻木刺痛。如在疗程中发生了这些症状，应立即

停止使用司坦夫定，中毒症状可以消退。有时停止治疗后，

中毒症状可暂时性加重。若症状已完全消退，可给予上述剂

量的半量继续治疗。继续使用本药后，若再发生神经病变，



需考虑完全停止本药治疗。 司坦夫定与其它有类似毒性的药

物合用时，其不良反应比单用本药更易发生，如与去羟肌苷

合用时，不良反应的发生率会增加，如胰腺炎、外周神经病

变和肝功能异常。临床实验 对司坦夫定单药治疗进行了对照

临床实验，给予412名患者司坦夫定40 mg bid，治疗时间中位

数为79周，主要的不良反应发生率如下：头痛（54%）、腹泻

（50%）、外周神经病变（52%）、皮疹（40%）、恶心呕吐

（39%）。其中，有3例发生胰腺炎 ；主要实验室检查异常

：AST（SGOT）升高者（gt.5 x 正常上限值）占13%，淀粉酶

升高者(≥1.4 x 正常上限值）占14%。而给予402名对照组患者

齐夫多定200 mg tid，治疗时间中位数为53周，其不良反应的

发生率分别为：头痛（49%）、腹泻（44%）、外周神经病变

（39%）、皮疹（35%）、恶心呕吐（44%）；实验室检查异

常：AST（SGOT）升高者（gt.5 x 正常上限值）占11%，淀粉

酶升高者（≥1.4 x 正常上限值）占13%。 两项对照的联合用

药研究（START1和START2）包括了未接受过抗病毒药物治

疗的司坦夫定治疗患者，主要的不良反应如表3所示。 

在START2研究中，发现接受司坦夫定和去羟肌苷联合用药的

患者中，有1个因发生胰腺炎而死亡。 在这两项司坦夫定联

合用药研究中，主要的实验室检查异常如表4所示。 临床发

现 本药被批准使用后，经常报告的较严重的不良反应如下（

因这些不良反应均为自愿报告，总体样本数不明，无法计算

发生率）： 全身反应-过敏反应、寒战和发热。 消化系统-腹

痛、厌食。 造血系统-贫血、白细胞缺乏症、血小板缺乏症。

肝脏-乳酸酸中毒、肝脏脂肪变性、肝炎和肝功能衰竭。 肌肉

骨骼系统-肌肉疼痛。 神经系统-失眠。 儿童患者中发生的不



良反应及严重的实验室检查异常的类型和发生率均与成人的

相同。 相互作用齐多夫定能竞争性抑制司坦夫定在细胞内的

磷酸化过程，因此，不建议齐多夫定与本药合用。 用法用量

服用司坦夫定的间隔时间应为12小时，服药时间与进餐无关

。 成人 推荐剂量为：体重lt.60 kg的患者服用30 mg bid。 儿童 

推荐剂量为：体重≥30 kg的患者，按成人推荐剂量服用 ；体

重gt.50 mL/分，体重≥60 kg者，给予40 mg bid，体重lt.60 kg的

患者，给予15 mg bid。 肌酐清除率为10-25 mL/分，体重≥60

kg的患者，给予20 mg qd，体重lt.60 kg的患者，每24小时给

予15mg，于血透完毕后给药。在非透析日，也应在相同时间

给药。 成年人曾服用12-24倍的推荐剂量，但未发现急性毒性

。长期过量服用本药的并发症包括外周神经病变和肝脏毒性

。司坦夫定可通过血液透析排出，其清除率为120±18 mL/分

。尚未研究司坦夫定能否通过腹膜透析排出。 根据司坦夫定

口服粉剂药瓶上的说明，在瓶中加入202 mL的纯水，用力摇

匀，让药粉完全溶解。配制成200 mL浓度为1 mg/mL的溶液。

此溶液稍不透明。每次使用前应将药瓶中的溶液用力摇匀后

，再倒入量杯中。然后盖紧瓶盖，放入冰箱内，2-8℃下最多

可保存30天。 注重事项对司坦夫定和任何其它配方成分有明

显过敏的患者禁用。 应告知患者本药可导致外周神经病变，

一旦出现手足麻木刺痛，应及时求医，医生可能需要改变司

坦夫定的剂量或立即停药。对接受本药治疗的儿童患者，应

提醒其监护人注重以上毒性作用，以便及时发现和报告。司

坦夫定与其它有相似毒性的药物合用时，其不良反应比单用

本药更易发生。 本药不能治愈HIV病毒感染，患者仍可能

患HIV感染引起的疾病，如机会致病菌感染。另外，本药也



不能预防HIV通过性接触或血液污染而造成传染。 长期使用

本药的远期效果目前尚不明了。 致癌、致畸性及对生育能力

的影响 一项为期两年的致癌作用研究表明，司坦夫定用在小

鼠和大鼠的剂量，分别为临床推荐剂量的39倍和168倍时（此

倍数是根据两者总吸收量，即AUC比例折算），均无发现致

癌作用。如剂量分别达到临床推荐剂量的250倍和732倍时，

小鼠和大鼠均出现良性和恶性肝脏肿瘤，雄性大鼠出现尿路

膀胱肿瘤。 在Ames试验、大肠杆菌反向突变试验

和CHO/HGPRT哺乳类细胞前向突变试验，无论有无代谢活

化，司坦夫定均无致突变作用。在体外人类淋巴细胞致畸变

试验、小鼠成纤维细胞试验和体内小鼠微核试验，司坦夫定

均呈阳性。无活化代谢的情况下，司坦夫定浓度在25

μg/mL-250μg/mL之间，能增加人类淋巴细胞染色体畸变的

发生频率 ；在25μg/mL-2500μg/mL之间，能增加小鼠成纤维

细胞转型灶的发生频率。体内微核试验显示，小鼠口服司坦

夫定600-2000 mg/kg/日，口服3天后，其骨髓细胞发生突变。 

按临床剂量1 mg/kg/日形成的最高浓度（Cmax）折算，216倍

的司坦夫定对大鼠没有造成生育力损害。 对妊娠及哺乳的影

响 司坦夫定属C类药物。按临床剂量1 mg/kg/日形成的最高血

药浓度(Cmax)折算，399倍的司坦夫定在家兔生殖实验中无致

畸形作用。大鼠实验中发现，216倍剂量的司坦夫定不影响胎

鼠的骨骼发育。而剂量为399倍时，常见的骨骼变化、胸骨骨

化不全和未骨化的发生率均升高。135倍剂量不影响着床后流

产率，而216倍剂量时能使其轻度增加。135倍剂量时，大鼠

新生幼仔（仔龄4天）的死亡率不受影响，而399倍剂量则增

加新生幼仔死亡率。有实验显示，司坦夫定可通过大鼠的胎



盘传给胎鼠，药物在胎鼠组织中的浓度约为母鼠血浆浓度的

一半。在妊娠妇女中尚无充分的对照性研究。因为动物生殖

实验并不能完全猜测人类对药物的反应，因此，妊娠期除非

确实需要时，才使用本药。 为监控孕妇服用本药及其它抗病

毒药物对胎儿的影响，医生应对服药的患者进行登记。 哺乳

：大鼠实验发现，司坦夫定经乳汁分泌。虽然目前尚不知道

司坦夫定是否在人类的乳汁中分泌，哺乳期服用司坦夫定有

潜在的不良反应。因此，使用本药的哺乳妇女应停止哺乳。

这与疾病控制中心建议一致，为减少产后HIV传染，HIV感染

的母亲不要给新生儿哺乳。 对儿童的影响 对105例儿童患者

给予司坦夫定2 mg/kg/日，平均治疗期6.4个月的临床研究表

明，其不良反应发生率和成人的相同。对25例年龄在5周-15

岁，体重在2-43 kg，感染HIV的儿童患者给予单剂量和1日2

次司坦夫定静脉或口服，并测定药物代谢动力学，结果表明

儿童可使用本药。 100Test 下载频道开通，各类考试题目直接

下载。详细请访问 www.100test.com 


