
抑凝安⼝溶錠20毫克
Efient OD Tablets 20 mg

衛部藥輸字 第 028397 號  
抗⾎⼩板劑  

版本⽇期 2023-03-21  

1 性狀

1.1 有效成分及含量

每錠含22 mg prasugrel hydrochloride (相當於prasugrel 20 mg)。

1.2 賦形劑

D-Mannitol, microcrystalline cellulose, pregelatinized starch, carmellose, crospovidone, 
hydroxypropylcellulose, acesulfame potassium, magnesium stearate, yellow ferric oxide, 
and red ferric oxide。

1.3 劑型

⼝溶錠。

1.4 藥品外觀

2 適應症

適⽤於需要冠狀動脈介入性治療(PCI)的急性冠狀動脈症候群(ACS；不穩定型⼼絞痛[UA]、非ST段上
升之⼼肌梗塞[NSTEMI]或ST段上升之⼼肌梗塞[STEMI])。
適應症相關注意事項
當醫師根據冠狀動脈攝影結果，決定採⽤保守治療(conservative therapy)或冠狀動脈繞道⼿術來取代
PCI時，應停⽌使⽤Efient。

3 ⽤法及⽤量

3.1 ⽤法⽤量

Efient的起始劑量為單次使⽤20 mg⼝服劑量，隨後的維持劑量則採⽤每⽇⼀次3.75 mg⼝服劑量
。
⽤法⽤量相關注意事項
3.1.1 Efient應合併aspirin使⽤(81 - 100 mg/天，起始劑量最多為324 mg)。
3.1.2 在進⾏PCI之前，已經接受Efient 3.75 mg劑量約5天的病⼈，不需要使⽤起始劑量(即治療第
⼀天的起始劑量20mg)。Efient所引發的⾎⼩板凝集抑制作⽤，預計會在5天內達到穩定狀態。
3.1.3 不建議於空腹情況下使⽤Efient，使⽤起始劑量時除外。空腹狀態相較於飽⾜狀態⽤藥會有
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較⾼的最⾼⾎中濃度(Cmax) (請參⾒11.2.1及12.1.1章節)。
3.1.4 體重偏低的病⼈(體重≤ 50 kg)其出⾎風險可能較⾼。⽬前對此族群尚無⾜夠資料以提供建議
劑量 (請參⾒6.8.1.5章節)。
3.1.5 Efient⼝溶錠可在不配⽔的情況下服⽤，因為它在舌頭上經唾液濕潤後會崩解。Efient⼝溶錠
也可以配⽔服⽤。
3.1.6 臥躺時，請勿在沒有配⽔的情況下服⽤Efient⼝溶錠。

3.2 調製⽅式

N/A

4 禁忌

Efient不得使⽤於下列病⼈：
4.1 有出⾎症狀的病⼈(⾎友病、顱內出⾎、消化道出⾎、尿道出⾎、咳⾎、玻璃體出⾎等)。[Efient可
能會加重出⾎情形。]
4.2  對於Efient任何成分有過敏病史的病⼈。

5 警語及注意事項

5.1 警語/注意事項

重要注意事項
5.1.1考量到Efient的藥理作⽤（抑制⾎⼩板凝集），應注意以下幾點：

請留意起始劑量和aspirin併⽤時，可能會增加出⾎的風險。•
如果起始劑量的給予時間在冠狀動脈攝影之前，請留意因為Efient所引發的⾎⼩板凝集抑制
作⽤，會導致出⾎風險升⾼，如穿刺部位出⾎等。在針對NSTEMI病⼈的國外臨床試驗
(ACCOAST試驗1)中，相較於PCI時直接給予國外標準起始劑量60 mg，若將起始劑量分別
在冠狀動脈攝影約4⼩時前給予起始劑量30 mg以及在PCI時給予另外起始劑量30 mg，會造
成術間嚴重出⾎的風險升⾼，⽽無實質效益1)。

註: Efient的核准起始劑量為20 mg，維持劑量為每天3.75 mg。○

•

Efient所引發的⾎⼩板凝集抑制作⽤，可能會對要接受⼿術的病⼈造成問題，建議臨床醫師
在術前⾄少14天停⽌使⽤Efient 。無充分時間停藥的病⼈，由於嚴重出⾎風險升⾼，應接
受嚴密的觀察。停⽌⽤藥的病⼈發⽣⾎栓和栓塞的風險較⾼，所以應採取適當措施。針對術
後重新使⽤Efient的病⼈，在恢復治療之前，請先確認⼿術部位已⽌⾎。(請參⾒12.1.1章節)

•

抗凝⾎劑、aspirin和Efient併⽤時應謹慎，因為併⽤可能會增加出⾎風險。•
如果認為病⼈的出⾎風險偏⾼，應考慮停⽌治療。•
如果臨床症狀顯⽰疑似出⾎，應立即進⾏適當的檢測如⾎球評估(請參⾒8.1.1章節)。•
請向病⼈說明使⽤Efient可能會比平常更容易發⽣出⾎，並告知他們在出現異常出⾎時聯絡
他們的醫師。教導病⼈到其他醫院部⾨或診所就診時，告知醫師⾃⼰正在服⽤Efient。

•

5.1.2 Efient可能造成⾎栓性⾎⼩板低下紫斑症(thrombotic thrombocytopenic purpura，TTP)和
其他臨床重要不良反應。在Efient治療開始的前2個⽉，請考慮約每兩週進⾏⼀次⾎液檢測(請參⾒
8.1.1.2章節)。
5.1.3 植入⽀架的病⼈使⽤Efient之前，請先詳閱⽀架說明書“警語”及“不良事件”段落。

6 特殊族群注意事項

6.1 懷孕

只有在預期的治療效益⾼於可能的風險時，Efient才可⽤於懷孕和可能懷孕的婦女。

112.03.21



尚未建立懷孕女性的安全性，且已知Efient代謝物會分泌⾄⼤鼠的胎兒中。

6.2 哺乳

哺乳⺟親在服⽤Efient時應避免授乳。
已知Efient代謝物會分泌⾄⼤鼠的乳汁中。

6.4 ⼩兒

尚未建立出⽣體重過低的嬰兒、新⽣兒、哺乳嬰兒、嬰兒或兒童的安全性。

6.5 老年⼈

Efient可能增加出⾎風險，因為老年病⼈通常⽣理功能較為下降。

6.6 肝功能不全

6.6.1 重度肝功能不全的病⼈
Efient可能會增加出⾎風險，因為重度肝功能不全的病⼈所產⽣的凝⾎因⼦濃度較低。

6.7 腎功能不全

6.7.1 重度腎功能不全的病⼈
Efient可能會增加出⾎風險。

6.8 其他族群

6.8.1 有併發症或病史的病⼈
6.8.1.1 具有出⾎傾向或出⾎體質的病⼈(有顱內出⾎病史的病⼈)，Efient可能會造成出⾎。
6.8.1.2 具有腦梗塞或暫時性腦缺⾎(TIA)病史的病⼈
國外臨床試驗報告顯⽰，使⽤起始劑量Efient 60 mg和維持劑量每天10 mg併⽤aspirin時，出⾎
風險會增加。(請參⾒12.1.2章節)
6.8.1.3 ⾎壓持續偏⾼的病⼈
⾎壓持續偏⾼的病⼈，在治療期間需要採取適當的措施來控制⾎壓。Efient會增加出⾎的風險。
6.8.1.4 對於其他thienopyridine類藥物(如clopidogrel)有過敏病史的病⼈。
接受Efient治療可能發⽣包括⾎管性⽔腫的過敏反應，這些病⼈包含對於其他thienopyridine類藥
物有過敏病史的病⼈。
6.8.1.5 體重偏低的病⼈(≤ 50 kg)
體重≤ 50 kg的病⼈，⾎栓事件風險和其他出⾎風險因⼦(如年齡和腎功能)應加以評估。⽬前對此族
群尚無⾜夠資料以提供建議劑量。體重偏低的病⼈其出⾎風險可能增加。(請參⾒3.1.4章節)

7 交互作⽤

7.1藥物併⽤的注意事項 (Efient併⽤下列藥物時，應謹慎使⽤)：
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8 副作⽤/不良反應

可能出現以下不良反應，因此要密切監測，且如果發現異常，應採取適當的措施，例如停⽌給藥。

8.1 臨床重要副作⽤/不良反應

8.1.1臨床上重要的不良反應
8.1.1.1 出⾎ (發⽣率1.2%)
Efient可能造成顱內出⾎(早期症狀包含頭痛、噁⼼/嘔吐、意識障礙及半⾝不遂)、消化道出⾎、⼼
包膜出⾎和其他出⾎。應密切監測病⼈，如果發現任何異常，應停⽌治療並採取適當措施。(請參
⾒5.1.1章節)
8.1.1.2 ⾎栓性⾎⼩板低下紫斑症(TTP) (頻率未知) 
如果發⽣早期的TTP徵兆(無⼒、厭食、出⾎[如紫斑症]、神經精神症狀[如意識障礙]、⾎⼩板減少
症、具破碎紅⾎球的溶⾎性貧⾎、發熱、腎功能不全或其他)，請立刻停⽌治療，並進⾏⾎液檢測
(網狀紅⾎球和破碎紅⾎球)。需要時，請進⾏⾎漿置換術(plasma exchange)或其他適當措施。(請
參⾒5.1.2章節)
8.1.1.3 過敏(頻率未知)
曾通報發⽣包括⾎管性⽔腫之過敏反應。應密切監測病⼈，如果發現任何異常，應停⽌治療並採
取適當措施。
8.1.1.4 肝功能異常和黃疸(頻率未知)
8.1.1.5 顆粒⽩⾎球缺乏症(agranulocytosis)、再⽣不良性貧⾎和其他形式的全⾎球減少症
(pancytopenia) (頻率未知)
8.1.2 其他不良反應
Efient可能造成下列藥物不良反應。如果觀察到⼀種或更多的徵兆，應採取適當的治療措施。
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9 過量

9.1症狀
藥物過量可能會造成出⾎。
9.2措施
無特殊的解毒劑，緊急時請考慮進⾏⾎⼩板輸注。

10 藥理特性

10.1 作⽤機轉

Prasugrel hydrochloride為⼀種前驅藥物(prodrug)，在轉換為活性代謝物後，透過選擇性且
不可逆結合⾄⾎⼩板的P2Y12 ADP受體，抑制⾎⼩板凝集作⽤。12-15)

10.2 藥效藥理特性

10.2.1 抗⾎⼩板活性
在⼤鼠、狗及猴⼦的動物實驗中，⼝服prasugrel會抑制ADP所誘發的⾎⼩板凝集作⽤。
23名健康的成⼈在第⼀天接受起始劑量prasugrel 20 mg，隨後接受維持劑量每天3.75 mg，為
期6天。⾎⼩板凝集的抑制作⽤在起始劑量1⼩時後迅速發⽣。抑制⾎⼩板凝集的作⽤在使⽤起
始劑量後1⼩時達34%，在⽤藥後8⼩時達52% (最⼤值)。在使⽤維持劑量的治療期間，⾎⼩板
凝集的抑制作⽤依然維持相似的比率。2), 12), 15), 16)

10.2.2 抗栓塞活性
在動靜脈引流⾎栓形成的⼤鼠實驗模式以及電刺激誘發動脈⾎栓形成的⼤鼠實驗模式中，⼝服
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給予prasugrel呈現劑量相關的⾎栓形成抑制作⽤。在動靜脈引流⾎栓形成的⼤鼠實驗模式中， 
prasugrel的抗⾎栓形成作⽤和aspirin併⽤時會增加。12), 16)

10.2.3 對於疾病模型的影響 

⼼肌梗塞的⼤鼠實驗模式中，⼝服prasugrel hydrochloride會減少⼼肌梗塞的⼤⼩。在⾎栓性
和栓塞性腦梗塞的⼤鼠實驗模式中，⼝服prasugrel會減少腦梗塞的⼤⼩，⽽在周邊動脈阻塞疾
病的⼤鼠實驗模式中，會抑制鼠後腿的病灶惡化。15), 17)

10.3 臨床前安全性資料

非臨床試驗的訊息
在雄性和雌性⼩鼠分別⼝服暴露≥ 300 mg/kg/day和≥ 100 mg/kg/day的劑量持續2年之研究中，曾
發現肝臟腫瘤的發⽣率增加。然⽽，在⼤鼠的2年⼝服試驗中，並未發現與治療相關的腫瘤。

11 藥物動⼒學特性

11.1 ⾎中濃度
11.1.1 Prasugrel hydrochloride錠劑
⼝服prasugrel後，會快速代謝，⾎漿中並未偵測到原型態的Efient，所以測定活性代謝物R-
138727的⾎漿濃度。
第1天⼝服 prasugrel 20 mg，⽽後於第2⾄7天每⽇⼀次使⽤prasugrel 3.75 mg 的健康成⼈，其活
性代謝產物R-138727的⾎漿濃度特性和藥物動⼒學參數如下2)。
 
⼀次使⽤prasugrel 3.75 mg的健康成⼈，其活性代謝物R-138727的⾎漿濃度特性和藥物動⼒學參
數如下。
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11.1.2 Prasugrel hydrochloride⼝溶錠
在24名健康成年男性受試者在交叉設計中比較活性代謝物R-138727的藥代動⼒學參數，這些受試者
空腹服⽤20毫克⼝溶錠的單次⼝服劑量（1錠，配⽔或不配⽔）或20毫克錠劑的單次⼝服劑量（1錠
，配⽔）。
當不配⽔服⽤20 毫克⼝溶錠時，發現Cmax和AUC0-12h的幾何最⼩平⽅平均比值的雙邊90％信賴區
間在0.80⾄1.25的範圍內。
此外，當將20毫克⼝溶錠配⽔服⽤時，Cmax和AUC0-12h的幾何最⼩平⽅平均比值在0.90⾄1.11的範
圍內，並且20 毫克⼝溶錠和20毫克錠劑經溶離試驗的溶離結果是相似的。這些結果證實了這兩種製
劑的⽣體相等性。3)

11.2 吸收
11.2.1 食物效應
活性代謝物R-138727的藥物動⼒學，健康男性成⼈單次⼝服prasugrel 20mg，於空腹狀態相較於飽
⾜狀態⽤藥，其Cmax約⾼出3.3倍，⽽AUC未發現顯著差異。(請參⾒3.1.3及12.1.1章節)
11.3 分佈
(參考資料：動物試驗)
⼤鼠單次⼝服14C-prasugrel，在許多組織內的放射性濃度於⽤藥後1⼩時達到最⾼。放射性在胃、
⼩腸、肝、腎和膀胱的濃度⾼於在⾎中的濃度。⽤藥72⼩時後，甲狀腺和主動脈的放射性濃度比⾎
液⾼。其他組織內的濃度和⾎中的濃度相近或較低。放射性在組織內的分佈情形，於重複⽤藥的第
14天達到穩定狀態。
11.4 代謝
⼝服prasugrel hydrochloride會經由⼈體⼩腸的羧酸酯酶快速代謝為R-95913，⽽活性代謝物R-
138727是經由⼩腸和肝臟的細胞⾊素P450 (CYP)進⼀步代謝後所形成。體外實驗顯⽰，主要是由異
構酶CYP3A和CYP2B6將prasugrel代謝為R-138727。
11.5 排泄
單次⼝服14C-prasugrel 15mg的健康男性成⼈，240⼩時的放射性累積排泄比率≥ 95%。約68%的放
射性是經由尿液排泄，⽽約27%是經由糞便排泄。 (非⽇本⼈資料)
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11.6 特殊族群病⼈
11.6.1 腎功能不全病⼈
單次⼝服prasugrel 60 mg註)劑量後，中度腎功能不全(肌酸酐廓清率= 30 mL/min⾄50 mL/min)的
病⼈和健康成⼈，其活性代謝物R-138727的藥物動⼒學參數未有明顯不同。4)

需接受透析治療之末期腎功能不全的病⼈，相較於健康成⼈，其活性代謝物R-138727的曲線下⾯積
(AUC)減少約31%⾄47%，⽽最⾼⾎中濃度(Cmax)減少約20%⾄52%。 (非⽇本⼈資料)
11.6.2 肝功能不全病⼈
第1天單次⼝服prasugrel 60 mg劑量，⽽後於第2⾄6天註)每⽇⼀次⼝服prasugrel 10 mg劑量，中
度肝功能不全(Child-Pugh分類B級)的病⼈相較於健康成⼈，其活性代謝物R-138727的藥物動⼒學
未有明顯不同5)。 (非⽇本⼈資料)
11.6.3 老年病⼈
年⻑病⼈(年齡≥ 75歲)第1天⼝服prasugrel 20 mg，⽽後於第2⾄7天每⽇⼀次使⽤prasugrel 3.75 
mg，年⻑病⼈(年齡≥ 75歲)相較於非年⻑者，其活性代謝物R-138727的藥物動⼒學無不同。2)

註：Efient的核准起始劑量為20mg的prasugrel，維持劑量為每天3.75 mg的prasugrel。
11.7 藥物交互作⽤
11.7.1 Ketoconazole
Prasugrel hydrochloride和ketoconazole (CYP3A4抑制劑)的併⽤治療，相較於
prasugrel hydrochloride的單⼀藥物治療，其活性代謝物R-138727的Cmax在起始劑量(60 mg)時約
下降46%，⽽在維持劑量(15 mg)時約下降34%，但 AUC0-24h並未受到影響。在起始劑量或維持劑
量下，未發現併⽤ketoconazole會影響⾎⼩板凝集(以20 μM ADP誘發)的抑制率6)。
11.7.2 Rifampicin
治療前使⽤rifampicin，CYP3A4誘導劑，未對R-138727的暴露量造成影響。
11.7.3 Lansoprazole及ranitidine
Prasugrel 60 mg註) 和lansoprazole (質⼦幫浦抑制劑)或ranitidine (H2受體拮抗劑)併⽤時，相較於
prasugrel hydrochloride的單⼀藥物治療，R-138727的Cmax下降約14%⾄29%，⽽AUC並未受到
影響。未發現前述併⽤治療會對於⾎⼩板凝集的抑制作⽤(抑制⾎⼩板活化)造成影響。8,9) (非⽇本⼈
資料)
註：Efient的核准起始劑量為20 mg的prasugrel，維持劑量為每天3.75 mg的prasugrel。

12 臨床試驗資料

12.1 有效性及安全性之臨床試驗
<急性冠狀動脈症候群(不穩定型⼼絞痛、非ST段上升之⼼肌梗塞以及ST段上升之⼼肌梗塞)>
12.1.1 CS0747S-B-J301
急性冠狀動脈症候群(不穩定型⼼絞痛、非ST段上升之⼼肌梗塞以及ST段上升之⼼肌梗塞) 8)

CS0747S-B-J301是執⾏於⽇本、多中⼼、以clopidogrel為活性對照組(active-controlled)、隨機、
雙盲、雙虛擬 (double dummy)、平⾏的第3期臨床試驗。試驗包括治療期 (起始劑量1天，及維持劑
量24⾄48週) 及追蹤期14天。有1385位受試者經隨機分配⾄兩個治療組
(prasugrel hydrochloride組: 697 位; clopidogrel 組: 688 位)，接受⾄少⼀劑試驗藥品治療者有
1363位 (prasugrel hydrochloride 組: 685 位; clopidogrel 組: 678位)。全分析群體 (full analysis 
set，FAS)定義為經隨機分配且接受⾄少⼀劑試驗藥品的受試者。納入FAS受試者，接受>24週治療
者為74.6% (1017/1363, prasugrel hydrochloride組: 522位[76.2%]; clopidogrel 組: 495 位
[73.0%])，接受>48週治療者為23.0% (313/1363，prasugrel hydrochloride組: 162位[23.6%]; 
clopidogrel 組: 151位[22.3%])。
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1385位擬接受PCI的急性冠狀動脈症候群(UA、NSTEMI和STEMI)病⼈，從開始治療到第24週，主要
⼼⾎管不良事件 (MACE1，包括⼼⾎管死亡、非致命⼼肌梗塞或非致命缺⾎性中風)的發⽣率如下表
10):

Prasugrel組的不良反應發⽣率為47.7％（685位受試者中有327位），clopidogrel組為
39.5％（678位受試者中有268位）。 主要的藥物不良反應包括⽪下出⾎，prasugrel組的發⽣率為
9.1％（685位受試者中有62位），⽽clopidogrel組的發⽣率為7.7％（678位受試者中有52位）。
非冠狀動脈繞道⼿術(CABG)相關的重度或輕度出⾎發⽣率，在prasugrel組為5.7% (685位受試者中
有39位)，在clopidogrel組為4.3% (678位受試者中有29位)。出現PCI併發症，在prasugrel組為
2.8% (685位受試者中有19位)，在clopidogrel組為1.8% (678位受試者中有12位)。
非CABG相關的重度、輕度或臨床重要出⾎發⽣率，在prasugrel組為9.6% (685位受試者中有66位
)，在clopidogrel組為9.6% (678位受試者中有65位)。停藥後14天內接受CABG的病⼈，發⽣重度、
輕度或臨床重要出⾎的⼈數，在prasugrel組的10位受試者中有9位，clopidogrel組的9位受試者中
有7位。(請參⾒5.1.1章節)
原則上，除了起始劑量，Efient皆是在餐後使⽤。(請參⾒3.1.3及11.2.1章節)
 
12.1.2 H7T-MC-TAAL
H7T-MC-TAAL為執⾏於⽇本以外國家的第3期臨床試驗，共有13619位擬接受PCI的急性冠狀動脈症
候群(UA、NSTEMI和STEMI)病⼈納入試驗。主要的⼼⾎管不良事件(MACE，包括⼼⾎管死亡、非致
命⼼肌梗塞或非致命中風)的發⽣率如下表:11)
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Prasugrel組的不良事件發⽣率分別為80.3％（6741位受試者中有5416位），clopidogrel組為
80.0％（6716位受試者中有5374位）。 主要的出⾎不良事件包括挫傷，prasugrel組的發⽣率為
6.9％（6741位受試者中有468位），clopidogrel組的發⽣率為3.9％（6716位受試者中有262位
）。
非CABG相關的重度或輕度出⾎發⽣率，在prasugrel組為4.5% (6741位受試者中有303位)，在
clopidogrel組為3.4% (6716位受試者中有231位)。接受CABG病⼈的重度出⾎發⽣率，在
prasugrel組為11.3% (213位受試者中有24位)，在clopidogrel組為3.6% (224位受試者中有8位)。
(請參⾒6.8.1.2章節)
註:Efient核准的起始劑量為20 mg，維持劑量為每天3.75 mg prasugrel。

13 包裝及儲存

13.1 包裝

抑凝安⼝溶錠20毫克Efient OD Tablets 20 mg：
(鋁箔泡殼含乾燥劑) 20錠(5錠x 4)

13.2 效期

請於包裝所標⽰保存期限前使⽤完畢。

13.3 儲存條件

請儲存於25℃以下。

13.4 儲存注意事項

<⼝溶錠>
由於使⽤的⾊素，紅⾊或黃⾊斑點可能會出現在Efient⼝溶錠的表⾯上。
打開鋁袋包裝後，應將Efient⼝溶錠存放在防潮處。

14 病⼈使⽤須知

14.1 開封鋁箔袋後，必須遵照醫囑儘速使⽤本藥物。
14.2 調劑鋁箔泡殼包裝時，請教導病⼈在使⽤時需從包裝中取出錠劑再使⽤。因為意外吞食鋁箔泡
包裝，堅硬的尖⾓可能會穿透食道粘膜並導致穿孔，造成縱膈腔炎和其他嚴重併發症。

15 其他

15.1 物理化學性質
非專利學名：Prasugrel hydrochloride
化學名稱： 
5-[(1RS)-2-Cyclopropyl-1-(2-fluorophenyl)-2-oxoethyl]-4,5,6,7- tetrahydrothieno[3,2-
c]pyridin-2-yl acetate monohydrochloride
分⼦式：C20H20FNO3S•HCl
分⼦量：409.90
外觀：⽩⾊⾄棕⽩⾊結晶或結晶粉末。
結構式：
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熔點：178°C⾄179°C (分解)
分配係數： log D (⾼效能液相層析[HPLC]法)；3.23 (pH 4.5)
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