
西立伐他汀 PDF转换可能丢失图片或格式，建议阅读原文

https://www.100test.com/kao_ti2020/312/2021_2022__E8_A5_BF_

E7_AB_8B_E4_BC_90_E4_c22_312215.htm 药品名称西立伐他

汀药物别名拜斯亭 英文名称Cerivastatin 类别调节血脂药及抗

动脉粥样硬化药制剂0.3mg/片分子式成分西立伐他汀钠，交

联聚乙烯吡咯烷酮，硬脂酸镁，甘露醇等。 药理毒理西立伐

他汀是一种合成的纯映像体羟甲基戊二酸辅酶A还原酶抑制

剂，是胆固醇合成的竞争性抑制剂，特异地抑制HMG-CoA

（羟甲基戊二酸辅酶A）还原酶。在胆固醇合成中，该酶催

化由HMG-CoA转变为二羟甲基戊酸这一限速步骤的反应，

西立伐他汀作用的主要部位是肝脏。通过降低细胞内胆固醇

含量，HMG-CoA还原酶抑制剂继发性引起肝细胞表面低密

度脂蛋白（LDL）受体上调，伴随低密度脂蛋白胆固醇清除

增加。从而导致血清中总胆固醇及低密度脂蛋白胆固醇降低

。本药的显著疗效可见于服药后2周内，最佳的治疗反应在4

周内出现，并维持于持续用药期间。 德国医药和化工巨头拜

耳公司于2001年8月8日发出紧急通知，要求其在世界各地的

拜斯亭销售店立即停止出售此药，并速将尚未出售的拜斯亭

全部退回拜耳公司 药 动 学本药轻易且几乎全部从胃肠道吸收

，在口服后2～3小时达到血浆峰浓度。在0.05-0.4mg剂量范围

内，最大药物浓度及血浆浓度时间下面积随剂量成比例地增

加。一天一次或两次多剂用药后无药物蓄积。本药的绝对生

物利用度约为60%，其片剂和口服液的生物利用度相似（即

相对生物利用度等于100%），无论曲线下面积、血药峰浓度

、还是Tmax均呈等量。本药与蛋白质高度结合（99.1～99.5%

），主要为血清白蛋白。稳态时分布容积约0.3L/kg体重，提



示该药仅中度穿透入组织，与肝组织（作用靶部位）亲和力

高。在动物体内，放射性标记的药物很少穿透血脑屏障。在

大鼠体内进行的研究发现，本药也透过胎盘屏障，并从哺乳

大鼠的乳汁中分泌出来。本药在人体主要有2种生物转化反应

：醚基团的脱甲基作用（代谢物M1）和异丙基团的羟化

（M23），结合两种转化反应即形成代谢物M24，后者仅少量

存在于尿和粪便中，且不能从血浆中检测出来。上述3种主要

代谢产生均为有活性HMG-CoA还原酶的抑制剂，具有母体

药相似的ED50，与其母体药一同组成药物的全部活性。本药

的总清除率约13L/hr，其血浆清除半衰期约2～3小时，剂量

的30%以代谢产物从尿液排出，70%通过粪便排出。尿液中未

发现原形药物，在粪便中原形药不足2%。 适应症饮食控制效

果不满足的原发性高胆固醇血症（Ⅱa型）；混合高脂血症、

高胆固醇症及高甘油三脂血症（Ⅱb型）。不良反应发生

率lt.2%的不良反应有：腹痛、无力、头痛、便秘、腹泻、消

化不良、腹胀、恶心、肌酸磷酸激酶升高、肌痛。发生

率lt.1%的不良反应有：胃肠道不适，肌无力，嗜睡，白内障

。偶有过敏、血管神经性水肿，个别有肝炎和横纹肌溶解。

像其它他汀类药物一样，有新的晶体混浊和核混浊的报道，

但是与使 用本药的关系没有确定。相互作用胆汁酸分离剂：

在给予树脂（如消胆胺）几小时（至少一小时）之后才能给

予拜斯亭，以避免由于拜斯亭与树脂结合而产生的相互作用

（使用拜斯亭的生物利用度降低）。与华法令、地高辛、抗

酸药（氢氧化镁铝）、西咪替丁、红霉素、伊曲康唑、硝苯

地平及奥美拉唑罕有明显的临床相互作用。西立伐他汀对这

些患者环孢菌素稳态血药浓度没有影响。由于拜斯亭暴露的



增加，合用环孢菌素治疗的患者的初始剂量应从剂量范围的

低限开始。其后应谨慎应用序贯法并密切监测。 用法用量治

疗开始前，应当排除继发性高胆固醇血症。治疗期间患者应

当保持标准的低胆固醇饮食。成人：每晚服一次（晚饭时或

睡前）。与食物一起服用不影响西立伐他汀的效果。其显著

疗效可见于服药后两周内，最佳的治疗反应在四面内出现，

并维持于持续用药期间。老年患者：没有临床症据表明老年

患者的剂量应有所不同。与其它治疗一样，治疗的初始剂量

应从刘量范围的低限开始。儿童：由于缺乏临床经验，不建

议应用于儿童，肾脏损伤：根据药代动力学资料，肾脏损伤

的患得不必调整剂量。由于治疗这些患者的临床资料还很有

限，中度到重度肾脏疾病菌的患者，治疗应当从扒荐剂量范

围的低限开始并需密切监测。如必要，其后应慎重调整剂量

。 注重事项已知对其中的任何成份过敏者。活动性肝病或原

因不明的持续血清转氨酶升高禁用。与其它降脂药一样，建

议治疗前查肝功能，并在治疗中定期检查。对有过量饮酒史

和肝病史（活动性肝病或不明原因的转氨酶升高忌用）的患

者应慎用拜斯亭。 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 


