
‰ ̔2014 7 29   

ḱ ̔2014 9 24   2015 4 7   2015 6 8    2016 3 21  

2017 3 3    2018 11 2   2019 4 15    2019 12 1                

2020 1 13   2020 7 7    2021 3 11     2021 4 2     

2021 10 6   2022 12 14  
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№ ̔ C22H30N6O4S · C6H8O7 

№ ̔ 666.70 

ȍ Ȏ  ҹ ̆ Ȃ 

ȍ Ȏ  ԍ + ⱳ Ȃ 

ȍ Ȏ 

C22H30N6O4S ̂1̃100mĝ2̃50mĝ3̃25mg 

ȍ Ȏ 

̆ ╕ ҹ 50mğ ꜚ╠ 1 ̕ᵖ ꜚ╠ 0.5͘

4 ῤ ᴋᵥ Ṝ Ȃ ԍ ̆╕ ⱴ 100mĝ ╕ ̃

ᵞ 25mgȂ 1 Ȃ ┬ ̆ ╕ Ҍ ᵬ Ȃ 

Ҋ↓ ҍ ̂AUC̃ ⱴ ῏̔ 65 ̂҉ץ ⱴ 40˿ ȁ̃

̂ ̆ ⱴ 80˿ ȁ̃  ̂ <30 /№̆ ⱴ 100˿ ȁ̃

P4503A4 └╕Ȑ ȁᴚ ̂ ⱴ 200˿ ȁ̃  ̂ ⱴ 182% ȁ̃

̂ ⱴ 210% ȑ̃Ȃ ԍ ⱴ Ҍ Ԋᴆ ̆ ֓

╕ ץ 25mg ҹ Ȃ 

ѿ HIV ẫ Ҭ ≠̆ ᶏ

̂AUC ⱴԅ 11Ṑ̆ ȍ ԑᵬ Ȏ̃Ȃ ԍ ̆ ≠ ̆

48 ῤ ╕ Ҍ 25mgȂ 

ᵬ ̆ ᴋᵥ╕ ѿ ᶫᵣ ̆

Ȃ 

ᶏ ҍà ᵣ ╕ ̆ ╠̆ à ᵣ ╕

⌠ ̆ ғ ׆ ᵞ╕ ̂ ȍ ԑᵬ Ȏ̃Ȃ 
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ӥ ῒ ᴪ ⱴ Ҋ↓ ̔ 

ȍ - Ȏ 

+ ҍ + ȍ -+ ҍ + Ȏ 

 ȍ - Ȏ 

 Ҧ ȍ - Ҧ Ȏ 

ҍα ᵣ ╕ ᵞ ȍ Ԋ -ҍà ᵣ ╕

ᵞ Ȏ 

ҍ≠ Ҍ ȍ -ҍ≠ Ҍ Ȏ 

ҍῒזPDE5 └╕ ῒז+ ⱳ ȍ Ԋ -ҍῒזPDE5 └╕

ῒז+ ⱳ Ȏ 

 ₮ ȍ Ԋ - ₮ Ȏ 

 ῏ ᴰ ȍ - ῏ ᴰ Ȏ 

ҳ Ҍ ̂>2%̃ ȁ ȁ Ҍ ȁ ⱬ ȁ  

ȁ ȁ ȁ ȁ Ȃ 

҉ ╠ ̔ 

ҹҳ ᴆҊ ̆Ҍ ҳ Ҭ ⌠ ѿ

Ҍ ҍ̆ ҳ Ҭ ѿ Ҍ Ӟ̆Ҍ

ҳ Ҭ ⌠ Ȃ 

ῃ ҳ Ҭ 3̆700 ̂ 19͘87 ̃ ԅ ȂῒҬ 550

ѿ  Ȃ҉ץ

╕ ҳ Ҭ̆ Ҍ Ả ̂2.5˿̃ ╕ ̂2.3˿̃

ȂҌ ѿ ȁ ҹ ⌠Ҭ Ȃ 

ҳ Ҭ̆ Ҍ Ԋᴆ ᵌȂ ╕ Ҭ̆

֓Ҍ Ԋᴆ ╕ ⱴ ⱴȂ ̆ ╕ ╕ ̆

Ҭ Ҍ Ԋᴆ ҍ ╕ ᵌȂ 

╕ Ҭ ѿ̆֓Ҍ ╕ ⱴȂ ╕

╕ ̆ Ҭ Ҍ ҍ ╕ ᵌȂ ╕ ԍ

╕ ̆Ҍ ᵌԍҊ 1Ҭ ̆ᵖѿ ᴪ Ȃ  

1. ╕  II/III 期临床试验中 

≥2％患者报告、且试验组多于安慰剂组的不良反应 

Ҍ  
25mg 

̂n=312̃ 

50mg 

(n=511) 

100mg 

(n=506) 

╕  

(n=607) 

 16% 21% 28% 7% 

 10% 19% 18% 2% 

Ҍ  3% 9% 17% 2% 

* 1% 2% 11% 1% 

 4% 4% 9% 2% 

 3% 4% 4% 2% 

 2% 2% 4% 1% 

 2% 3% 3% 1% 

 3% 4% 3% 2% 

 1% 2% 3% 1% 

* ̔ ⌠Ҭ ̆ѿ ̆Һ ҹ ̆ᵖӞ ᾣ

Ȃ 

╕ ȁ ╕ ȁҹ 2-26 ҳ Ҭ̆ ̂

̃̆ ѿ ԅץҊҌ ̔ 

表 2. 按需服药、灵活剂量 II/III 期临床试验中， 



≥2％患者报告、且试验组多于安慰剂组的不良反应 

Ҍ  
Ҍ Ԋᴆ №  

̂N̗734̃ ╕ ̂N̗725̃ 

 16˿ 4˿ 

 10˿ 1˿ 

Ҍ  7˿ 2˿ 

 4˿ 2˿ 

* 3˿ 0˿ 

 2˿ 2˿ 

 2˿ 1˿ 

 2˿ 1˿ 

* ̔ ѿ ̆Һ ҹ ̆ᵖӞ ᾣ

Ȃ ֓ Ҭ̆ ѿ Ả Ȃ 

ҊҌץ >2˿̆p ҍ ╕ Ȃ ױ ̔ ȁ

ȁ ῏ Ȃ 

╕ Ҭ̆ Ҍ ̂17˿̃ ̂11˿̃ 100mg ╕ ᵞ╕

Ȃ ╕ ̆Ҍ Ԋᴆ ҍ╠ ᵌ̆ᵖ ⱴȂ 

Ҋҹץ ҳ Ҭ̆ <2% Ҍ ԊᴆȂ Ҍ ῒ

Ȃ ԅ ֓ ҍ ῏ Ԋᴆ̆ᵖ ԅ Ԋᴆ Ҍ‰ Ȃ 

ῃ ̔ ȁᾣ ȁᴡᾥȁӎⱬȁ ȁ ȁ ṕȁ ȁ

ȁ ȁ ᴴȂ 

    ̔ ȁ ᴰ ȁẒ ȁ ȁ ꜚ ȁ ȁᵞ ȁᵣᵝ

ᵞ ȁ ȁ ȁ Ảȁ ⱬ ȁ ȁ Ȃ 

    ̔ ȁ ȁ ȁ ȁ ȁ ȁ ȁ ȁ ȁ

ⱳ ȁ ₮ ȁ Ȃ 

    ̔ ⁞ Ȃ 

ף     Ῑ̔ ȁ ȁ ȁҌ ȁ ȁ ȁ ȁ

ᵞ ȁ Ȃ 

    ̔῏ ȁ῏ ȁ ȁ ȁ ȁ ȁ ⱬȁ Ȃ 

    ̔̓̀ ȁ ⱬ ȁ ȁ ȁ ȁ ȁ ȁ ȁ
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    ῒ ̔ ȁ ȁ ȁ₮ ȁ ȁ ȁ▫
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    ̔ ⱬ⁞ Ҧ ȁ ȁ ȁ ᾣȁ ȁ ȁ ȁ ₮

ȁ ῤ ȁ Ȃ 

̔ ȁ ȁ ȁ ȁ ȁ ӎ ȁ

Ӳ Ȃ 

ԍ ҳ ῃ № ̆

̆ ֟ Ҍ Ȃ ѿҩ № ̆Ҍ ץ ᴋᵥ ᾢ

Ҍ ≢Ȃ 

҉ ̔ 

‰҉ ᶏ̆ Ҋ↓Ҍ Ȃ ԍ ֓Ҍ ֲ

Ҍ ̆ ץ ᵀ ֓Ҍ ץ ҍ ӊ

῏ Ȃ ῀ ֓Ԋᴆ ῒҤ ȁ ȁ ӎ ̆ ֓

Ὶ ӊȂ 

  ҉ Ҋ↓ҍ Ҥ ̆

Ҍ Ԋᴆ̔ ȁ ȁ ȁ ₮ ȁѿ

ᵬ̆ ̆ Ҋ ῤ₮ ₮ Ȃ҉ ̂ ῃ ̃

Ȃ Ԋᴆ ԍ ꜚ Ҭ ↨↨ ҩ̕≢



Ҍӄ ꜚ Ȃ ѿ֓ Ԋᴆ ꜚ ₃ ₃ Ȃ

ԍ ֓Ԋᴆ̆ ױ ҍ ῏̆ ҍ ꜚȁ

ȁ҉ ῍ ᵬ ῒ ῏̂ Ḥ ľ Ŀ̃Ȃ 

ѿ ╕ ҳ № Ҭ̆̓̀ ԅ ╕ 700ֲ/

1300ֲ/ Ȃ№ ̆ҍ ╕ ̆ (MI) 

֙ Ȃ ╕ ҹ1.1ᶛ 100ֲ/ Ȃ

╕ Ԋᴆ ֙ ҹ0.3ᶛ 100ֲ/ Ȃ 

̔ ̔ ѿҩ ̆ ꜚ (PAH)

ᶏ REVATIO( ╕) Ҭ̆ ᶏ ̆

ᵟ ╕ Ȃ ҍ

ED ҳ ῏ Ҍ Ȃ ̔ 

̔҉ ⱬ⁞ Ҧ ҩ≢ ᶛ ̆ҍᶏ PDE5 └╕̂

̃ ῏ ȂῒҬѿ֓ ̆ ῏Ҍ Ԋᴆ

ῒ ̆ ᶛ Ḥ ȂҌ ⱬ⁞ Ҧ ҍᶏ

῏̆ ҍ ⱬҦ ῏ Ӟ̆ ∞ ңҩ҉ץ

῍ ᵬ ῒ ̂ ľȍ Ԋ Ȏ/ Ŀ № Ȃ̃ 

ῒזԊᴆ 

҉ ῒזҍ ȁp ҉ ╠ Ҭ₮ Ҍ  ̔

̔ ᵬ̆ ̆ ̆ ῃ Ȃ 

̔ Ȃ 

̔+ ȁ + Ȃ 

̔ ȁ Ҧ ⱬҊ ȁ ᾟ ȁ ȁ

ȁ ῤ ȁ ₮ ȁ ᵣ▫ ȁ Ȃ 

PDE5 └╕ ҉ Ҭ̆ ҍ ῏ ꜚ

╠ ̂NAIOÑ ȂNAION ѿ ⱬҊ ӄ Ҧ

̆ ᵖ ’Ҋ̆ ֓ ΐ NAION ╩

̆ ᵖҌ ԍ̔ᵞ ̆ 50 ̆ ̆ ̆  ꜚ

̆ Ȃ̂ ľȍ Ԋ Ȏ/ Ŀ № Ȃ̃ 

̔ ҍ ED ҳ ῏ Ҍ

Ȃ 

3 (SOC) CIOMS № Ҍ (ADR)̆ ҩCIOMS SOC 
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№  ̂ů
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*҉ ⌠ ADRȂ 

【禁忌】 

硝酸酯类：由于已知的枸橼酸西地那非片对一氧化氮/cGMP途径的作用（见【药理毒理】），

西地那非可增强硝酸酯的降压作用。故服用一氧化氮供体（例如任何形式的有机硝酸酯类或

有机亚硝酸酯类）的患者，无论是规律服用或间断服用，均为禁忌症。 

禁止PDE5 抑制剂（包括西地那非）与鸟苷酸环化酶激动剂（例如利奥西呱）合用，因

为这样可能会引起症状性低血压。 

患者服用西地那非后，何时可以安全地服用硝酸酯类药物（如需要）目前尚不清楚。根

据健康志愿者药代动力学资料，单剂口服100mg，24 小时后血浆西地那非浓度约为2ng/ml

（峰值血药浓度约为440 ng/ml ）（见【药代动力学】）。以下患者服药24 小时后血浆西地

那非浓度较健康志愿者高3~8 倍：年龄65 岁以上、肝损害（如肝硬化）、严重肾损害（肌酐

清除率30ml/min 以下）、同时服用细胞色素P4503A4 的强抑制剂如红霉素等。尽管服药24

小时后的西地那非血药浓度远远低于峰浓度，但尚不了解此时是否可以安全地服用硝酸酯

类药物。 

已知对本品中任何成份过敏的患者禁用。 

警告 

心血管：性活动对已有心血管疾病患者的心脏有潜在危险。因此，其心血管状态不宜进

行性活动的患者一般不应使用包括西地那非在内的治疗勃起功能障碍的药物。 

由于西地那非使体循环血管舒张，健康志愿者的仰卧位血压发生短暂的降低（平均最大

降幅8.4/5.5mmHg）（见【药理毒理】）。通常在大多数患者，此种影响的结果可以不计，但医

师开处方前仍要仔细斟酌这种血管舒张效应是否会给伴有心血管疾病的患者带来不良的后

果，尤其是在性活动时。 

有下列潜在疾病的患者对包括西地那非在内的血管扩张剂的作用可能尤为敏感——包

括左心室流出道梗阻（如主动脉狭窄，特发性肥厚性主动脉瓣下狭窄）和伴有血压自主控制

严重损害的疾病。 Ȃ 

目前，没有以下人群应用西地那非的安全性和有效性的临床对照试验资料。对此类患

者，处方须谨慎： 

最近6个月内曾有心肌梗死、休克或危及生命的心律失常的患者； 

静息状态低血压（血压90/50mmHg 以下）或高血压（血压170/110mmHg 以上）的患者； 

有心力衰竭或冠心病不稳定性心绞痛的患者； 

色素视网膜炎的患者（少数此病患者有视网膜磷酸二酯酶的遗传性异常）。 

   镰状细胞性贫血或相关贫血患者。 

勃起时间延长和阴茎异常勃起：国外批准枸橼酸西地那非片上市后，有少量勃起时间延

长（超过4小时）和异常勃起（痛性勃起超过6小时）的报告。如持续勃起超过4小时，患者

应立即就诊。如异常勃起未得到即刻处理，阴茎组织将可能受到损害并可能导致永久性的勃

起功能丧失。以下疾病患者慎用西地那非：阴茎解剖畸形（如阴茎偏曲、海绵体纤维化、

Peyronie 氏病），易引起阴茎异常勃起的疾病（如镰状细胞性贫血、多发性骨髓瘤、白血

病）。但是，目前尚无本品在镰状细胞贫血或相关贫血患者中的安全性或有效性的对照临床



数据。 

与利托那韦合并用药导致的不良反应：同时服用蛋白酶抑制剂利托那韦 会显著增加西

地那非的血药浓度（AUC增加11 倍）。服用利托那韦的患者需慎用西地那非。有关高血药浓

度西地那非对受试者影响的资料很有限，仅知道视觉异常在高剂量时更常见。某些服用高剂

量西地那非（200～800mg）的健康受试者报告了血压下降、晕厥和勃起时间延长。为减少服

用利托那韦的患者发生不良事件的可能性，建议减小其西地那非的用药剂量。 

ȍ Ԋ Ȏ 

ѿ Ԋ   + ⱳ ῒ ̆ ῃ

Ȃ 

ӊ╠̆ Ҋѿ֓ץ ̔ 

ҍα ᵣ ╕ ᵞ  

à ᵣ ╕̔PDE5̂5 ԋ ̃ └╕ҍà ᵣ ╕ ȂPDE5

└╕̂ ̃ҍà ᵣ ╕ ҹ ╕̆ ΐ ᵞ ᵬ Ȃ

╕ ̆ ץ ᵬ ⱴȂ № Ҭ̆ ң ᵞ ̆
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͠ ╠̆ ⌠à ᵣ ╕ Ȃ à ᵣ
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͠ à ᵣ ╕ ̆PDE5 └╕ ׆ ᵞ╕ Ȃ 

͠ ԍ ╕ PDE5 └╕ ̆ à ᵣ ╕ ׆ ᵞ╕ Ȃ
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͠ PDE5 └╕ҍà ᵣ ╕ ῃ ῒ ̆ ῤ

Ҍ ῒ Ȃ 

̔ ᶏᵣ ̆ ῒ ᵬ Ȃ 

Һ ҳ Ҭ ԅ Ȃ ѿҩ ԑ

ᵬ ̆ 5mg 10mg ⱴ 100mg ̆

ѿ ᵞ8mmHg 7mmHĝ ȍ ԑᵬ Ȏ̃Ȃ 

҈ ԑᵬ Ҭ̆ ╠↓ ̂BPH̃

à ᵣ ╕ ̂4mg 8 mg̃ ̂25mgȁ50mg 100mg̃̆

֓ ֲ Ҭ̆ ⌠ᴀ ᵝ ѿ ᵞ7/7mmHgȁ9/5mmHg 8/4mmHğ

ᵝ ѿ ᵞ6/6mmHgȁ11/4mmHg 4/5mmHgȂ ╕

̂4mg̃̆ 1͘4 ῤ ҩ≢ ₮ ᵣᵝ ᵞ ̆
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Ҭ ᵞ Ȃ ̆ ╕ 25mğҌ à ᵣ ╕4 
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ӄ + ⱳ Ҧ ȂҍῒזPDE5 
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ꜚ ₮ ȁ ȁ ̆ ꜚ̆ ҍ ֓ ’Ȃ 

̔ ̆ ₮ ⱬҦ ̆ Ả
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ꜚ ╠ ̂NAIOÑ ̆NAION ⱬҊ ӄ Ҧ

ѿ ̆ PDE5 └╕ ҉ Ҭ ҍ ῏ NAION Ȃ

ѿ ᶛ֜ ҍӊ╠ѿ ῤᶏ PDE5 └╕ ̆ ᵀԅ ↨↨

NAION ╠̂ 5 ҩ ӊῤ ᶏ̃ PDE5 └╕ NAION Ȃ N̆AION 

ⱴԅ 2 Ṑ̆ ᵀ ṿҹ2.15̂95% CI 1.06̆4.34 Ȃ̃ѿ ᵌ ԅѿ
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Ȏ/҉ Ŀ №)Ȃ ̆ ֲ Ҭ N̆AION 
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NAION ̔Ҍ PDE5 └╕ ᴪ ױז

Ҍ Ῥױז̆ NAION ᴪ ⱴȂ ֓ Ҭֽ̆
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Ӟ ҹ ѿ ֲ ̆ᵖ ̆ Ҍ ץ PDE5 └╕

̂ ̃ ᶏ Ȃ 
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ῃ ҳ Ȃ 
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NAION ̔Ҍ PDE5 └╕ ᴪ ױז Ҍ ̂ ľȍҌ

Ȏ/҉ / Ŀ №̃̆ Ῥױז NAION ᴪ ⱴȂ 

ⱬҦ ̔ ̆ ⱬ⁞ Ҧ ̆ Ả PDE5 └╕
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Ȃ 

῏ ᴰ ̔ ᴰ Ḡ ᵬ Ȃ

ᴰ ̂ ֲ ᾧ ̆HIṼ Ȃ 

ᶏ ⱬ  

ԍ ҳ Ҭ ԅ ̆ ᵬ ╠ԅ

ῒ ֟ Ȃ ╠ ᶏ ⱬ Ȃ 

ȍ Ӳ Ȏ Ҍ ԍ Ȃ 

ȍᾙ Ȏ Ҍ ԍ ᾙȁᾙ Ȃ 

ȍ Ȏ 

ẫ ̂ů65 ̃ ᵞ̂ ľȍ ⱬꜚף Ȏ̔ ֲ

ⱬꜚף Ŀ̃Ȃ ԍ ⱴ Ҍ Ԋᴆ ̆ ╕  25mgץ

ҹ ̂ ȍ Ȏ̃Ȃ 

ȍ ԑᵬ Ȏ 

ῒז ᵬ  

ᵣ ̔ ף Һ P450(CYP)3A4̂Һ ̃ 2C9



̂ Ȃ̃ ֓ ⱳ └╕ᴪ ᵞ ̆ ֓ ⱳ ╕ᴪ

ⱴ Ȃ CYP3A4 └╕̂ ȁ ȁᴚ ץ̃

CYP └ Ҁ̆ҍ ̆ҍ ῏Ȃ 

ᵣῤ ẫ̔ 50mg Ҁ̂ ѿ

P450 └╕̃800mğ 56˿Ȃ 

╕ 100mgҍCYP3A4 Ҭ └╕ ̂500mgѿ ң ̆̓̀ 5 ⌠ ̃

̆ Ҋ ̂AUC̃ 182˿Ȃ ̆ ẫ ѿ

Ҭ̆ HIV └╕ ̂ ѿ CYP4503A4 └╕̃ ̂1200mğ

ѿ ҈ ̃̆ ╕100mg ↕ Cmax 140%̆AUC ⱴ210%Ȃ Ҍ

ⱬꜚף Ȃ ᴚ CYP4503A4 └╕ ҉̆ ᵬ

Ȃҳ ֲ ⱬꜚף ֞ ̆ ҍCYP4503A4 └╕̂ ȁ ȁ

Ҁ̃ ̆ ᵞ̂ ȍ Ȏ̃Ȃ 

ẫ ѿ Ҭ̆ HIV └╕≠ ̂ҹCYP450 

└╕̃ ̂500mğѿ ң ̃̆ ╕ 100mg ↕ Cmax 300%

̂4Ṑ̃̆ AUC ⱴ1000%̂ 11Ṑ Ȃ̃ 24 ̆ ׅ 200ng/ml̆

ֽ 5ng/mlȂ ҍ≠ CYP450 ᵬ ѿ Ȃ

Ҍ ≠ ⱬꜚף  ̂ ȍ Ȏ̃Ȃ 

ҍῒז └╕ ԑᵬ ̆p ץ ᴪ

Ȃ 

ѿ ẫ ̆ ╕ (80mğ ҈ )ҍ

╕ ῤ ᵣ ╕  (125mğ ң ̆ѿ CYP3A4 ȁCYP2C9 Ҭ

╕̆Ӟ P4502C19 Ҭ ╕) ̆ AUCҊ 63%̆

CmaxҊ 55˿Ȃ ᶏ AUC ⱴ50%̆Cmax 42%Ȃ ץ ̆

CYP3A4 ╕ ≠ ᴪ Ҋ Ȃ 

╕ ̂ / ̃ ≠ Ȃ 

ẫ Ҭ̆ ̂ 500 mğ῍3 ̃ᴪ

ῒҺ ף ֟ AUCȁCmaxȁTmaxȁ Ȃ 

ҳ Ҭ ⱬꜚף ̆CYP4502C9 └╕̂ Ҁ , ȁ̃

CYP4502D6 └╕̂ 5̇ Ῥ └╕̆҈ ȁ̃

≠ ╕ȁ └╕ȁ ╕ ̆ ⱬꜚף Ȃ

≠ ╕ Ḡ ≠ ╕ ᶏ ף ֟ ̂Ṅ ̃ AUC ⱴ62˿̆

á̇ ᵣ ╕ᶏῒ ⱴ102˿Ȃ ֓ ף ֟ Ҍᴪ ҳ

Ȃ 

ῒז ᵬ  

ᵣ ̔ ѿ P4501A2ȁ2C9ȁ2C19ȁ2D6ȁ2E1 3A4

̂IC50>150ëM̃ └╕Ȃ ԍ ╕ ῒ ҹ1ëM̆

Ҍᴪ ֓ ⱳ ᵬ Ȃ 

ᵣῤ ̔ ̂100mg̃ 5mg 10mğᴀ ᵝ

ѿ ᵞ8mmHğ ѿ ᵞ7mmHgȂ 

CYP4502C9ף Ҁ ̂250mg̃ ̂40mg̃ҍ

ԑᵬ Ȃ 

̂50mg̃Ҍ ⱴ ̂150mg̃ ₮ Ȃ 

ҍ  

ẫ ҹ0.08% ̆ ̂50mg Ҍ̃ ̂0.5g/kg̃ 

ᵬ Ȃ ᵞ17.4 mmHğ

ᵞ18.5 mmHgȂ ᵞ11.1mmHğ

ᵞ17.2 mmHgȂ ᵣᵝ ᵣᵝ ᵞ Ȃ ᵀ

╕ 100mgȂ 

ѿ ẫ ̔ ̂100mg̃Ҍ  HIV └╕

ł ϟ

CYP4503A4 

10mg



 

ẫ ╕ 100mg ꜚ ̆24h Ҭ

ҹ2 ng/mL̂ ҹ440 ng/mL Ȃ̃ ԍ ԍ65 ̆ ̂ ̃̆ Ҥ

̂ <30 mL/miñ̆ CYP3A4 └╕ ̆ 24h Ҭ

ẫ 3-8ṐȂ 24h Ҭ ᵞԍ ̆

ῃ Ȃ 

à ᵣ ╕  

҈ ԑᵬ Ҭ̆ ╠↓ ̂BPH̃

à ᵣ ╕ ̂4mg 8 mg̃ ̂25mgȁ50 mg 100 mg̃̆

֓ ֲ Ҭ̆ ⌠ᴀ ᵝ ѿ ᵞ7/7 mmHgȁ9/5 mmHg 8/4 mmHğ

ᵝ ѿ ᵞ6/6 mmHgȁ11/4 mmHg 4/5 mmHgȂ ╕

̂4mg̃̆ 1~4 ῤ ҩ≢ ₮ ᵣᵝ ᵞ ̆

ȁ ̆ Ȃ ԇà ᵣ ╕ ᴪ

ѿ֓ Ҭ ᵞ Ȃ ̆ ╕ 25mğҌ à ᵣ ╕

4 ӊῤ Ȃ ῃ № ̆ ҍ Ҍҍ ̆ ◐ᵬ

Ȃ 

҈ ȁ ╕ ̆ ̆ ֜ ᵀԅ ҍѿ à ҉ ╕

—— ԑᵬ Ȃ 

1̔  

ѿ ֜ ╕ 100mg ╕ ῀4 ╠↓

ẫ Ȃ 14 ̆ӊ 100mg ╕Ȃ

4ᵝ ̂ Ҋ ̃̆ ╕ ⁞ 25mgȂӊ 1̆7 25mg

╕ 4mĝ 15 ̃ 8mĝ 2 Ȃ̃ ҹ66.5 Ȃ 

17 25mg ╕ ̆ ╕ ̂95% CĨ

ᵞṿ Ҋ̔ 

╕ ᵞ

ṿ(mm Hg) 

 

25 mg 

 7.4 (-0.9, 15.7) 

 6.0 (-0.8, 12.8) 

25mg ╕ⱴ ̆

ṿ 1 Ȃ 



 

1 ṿ  

╕╠ 15 minȁ30 minȁ45 minȁ1ȁ1.5ȁ2ȁ2.5ȁ3ȁ4ȁ6 

 8 h Ȃ ṿ ӈҹ ѿҩ ҩ <85 mmHg

ᵞ>30 mmHgȂ 25mg Ҍᵞԍ 85 mmHgȂ

ҍ ῏ Ҥ Ҍ Ԋᴆ Ȃ 

ѿ № 100mg 4 ̆ ѿᶛҍ ῏ Ҥ Ҍ

Ԋᴆ̂ 35 № ₮ ᵣᵝ ᵞ 8 ̃̆ ңᶛ ҍ ῏ Ҍ

̂ 1 ₮ ȁ Ꞌ̆ 4 ₮ ȁ ȁ Ȃ̃

Ȃ



 

2 ṿ  

ҍ ѿҩ ѿ Ȃ 2 <85 mmHgȂ

2 Ҭ Ҍ Ԋᴆ̆ 50mg 1 ₮ ᵞ ̆

7.5 Ȃ 1 50mg ᵞṿ> 30 mmHğ

1 50mg ╕ ᵞṿ > 30 mmHgȂ ҍ

῏ Ҥ Ҍ Ԋᴆ Ȃ Ȃ 

3̔  

ѿ ҈ ֜ ╕ 100mg ╕ ῀ 20 ╠↓

ẫ Ȃ ѿ ̆ 14 ̂ ̃̆ ӊ

50mg ╕ Ȃ ѿ╕ ↕ Ȃ

≠ ӊ╠ ԑᵬ ғ ₮ ꜚⱬ Ҍ Ԋᴆ↕

╕ ѿ Ȃ╕ ѿ 7 ӊ̆ 100mg

╕ 4mĝ14 ̃ 8mĝ6 Ȃ̃ ҹ 66.4



 

3 ṿ  

ҍ ╠ ѿ Ȃ 3 <85  mmHgȂ

3 100mg ₮ Ҍ Ԋᴆ̆ ᵞ ᵄ

Ȃ 4 100mg ᵞṿ> 30 

mmHğ1 ╕ ᵞṿ> 30 mmHğ1 100mg

╕ ᵞṿ > 30 mmHgȂ ҍ ῏ Ҥ Ҍ

Ԋᴆ ̆ 1 50 100mg ₮ Ҭ Ȃ

Ȃ 

ҍ  

100mg ҍ 5mg 10mg ѿ ̆ ̆ ᵝ

ᵞ 8 mmHg  7 mmHgȂ 

ҍ  

ẫ ҹ 0.08% 5̆0mg Ҍ ̂0.5/kg̃

ẫ ̂ ҹ 0.08%̃ ᵬ Ȃ ᵞ 17.4 

mmHğ ҍ ᵞ 18.5 mmHgȂ ᵞ 11.1mmHğ

ҍ ᵞ 17.2 mmHgȂ ᵣᵝ ᵞ Ȃ

╕ 100mgȂ 

ȍ Ȏ 

ẫ ╕ 800mğҌ Ԋᴆҍᵞ╕ ᵌ̆ᵖ Ҥ

ⱴȂ 

̆ Ȃ ҍ ̆

ғҌ׆ Ҭ ̆ Ҍᴪ ⱴ Ȃ 

ȍ Ȏ 

ᵬ  

 + ⱳ Ȃ ѿ̆ ̂cGMP̃

5 ԋ ̂PDE5̃ └╕Ȃ 

    ᵬ └ 

    + └ ┬ Ҭ ᵣῤѿ ̂NÕ ȂNO

̆  (cGMP) ᶏ̆ ᵣῤ ̆ ῀Ȃ



ᵣֲ ᵣ ᵬ ̆ᵖ └ ᵣῤ№ cGMP 5

ԋ ̂PDE5̃ ѿ ̂NÕ ᵬ Ȃ ┬ NO ̆

└ PDE5 ⱴ ᵣῤ cGMP ̆ ̆ ῀ ᵣȂ ┬ ̆

╕ Ҍ ᵬ Ȃ 

    ᵣ PDE5 ΐ Ȃ PDE5 ᵬ ῒז

ԋ ̂ PDE6 ᵬ 10 Ṑ̆ PDE1 ᵬ 80 Ṑȁ PDE2̆PDE3 ̆PDE4̆

PDE7 P̆DE8 P̆DE9 P̆DE10 P̆DE11ᵬ 700 Ṑ Ȃ̃ PDE5 ҹ

PDE3 4000 Ṑ̆ ԍ ҍ ⱬ └ ῏̆ ӈȂ

PDE5 ᵬ PDE6 ᵬ 10 ṐȂPDE6 ԍ Ҭ ѿ ̆ҍ

ᾣ ῏Ȃ PDE6 ᵞ ╕ ₮

Ȃ 

    ֲ ᵣ ̆ ȁ ῤ ץ ῤӞ ᵞ PDE5

Ȃ ֓ Ҭ PDE5 └̆ ῒ ѿ ᵬ ̂ᵣ

ȁ̃ └ ̂ᵣῤ ץ̃ ꜚ ̂ᵣῤ ̃ Ȃ 

    + ᵬ ̔ + ⱳ 8ҩ ȁ

╕֜ Ҭ̆ + ̔ ̆ ┬

+ ╕ Ȃ 60 № ᵀ Ȃ

+̆ ѿ ╕ ⱴ Ȃѿ

̆ 4 ̆ᵖ 2 Ȃ 

̔ẫ ╕ 100mğ ᵝ Ҋ

̂ / 8.3/5.3mmHg Ȃ̃ 1-2 ᵝ Ҋ ̆

8 ↕ҍ ╕ ≢Ȃ25mgȁ50mg 100mg ᵌ̆

╕ ῤ̆ ѿᵬ ҍ ╕ ῏Ȃ ᵬ

̂ ȍ Ȏ̃Ȃ 

 

 

4 ẫ ᵝ ╠ ṿ 

 

╕ 100mğ ҳ ӈ Ȃ 

῏ ᶫԅ ₮ Ȃ ѿҩ ȁ ╠



Ҭ 8̆ᵝ Swan-Ganz Ҋ̆№ 4 ԅ

ҹ 40mg  Ȃ 4Ȃ Ҋ̆ №

≢Ҋ ԅ 7% 10%Ȃ ȁ ꜚ ȁ ꜚ ₮ №≢ Ҋ 28%ȁ

28%ȁ20% 7%Ȃ ╕ Ҋ ẫ ╕ 100mg

ṿ 2-5 Ṑ̆ᵖ҉ ꜚ ꜚⱬ ׅ Ȃ 

4    

40mg ꜚⱬ  

ṿ ‰  
     ꜚ 4 №   

ᶛ   ᶛ   ᶛ   ᶛ   

ꜚ ̂

̃ 
8 8.15.1 8 6.54.3 8 30.613.7 8 27.815.3 

ꜚ

̂ ̃ 
8 16.74 8 12.13.9 8 39.412.9 8 31.713.2 

̂

̃ 
7 5.73.7 8 4.13.7 - - - - 

 

̂ ̃ 
8 150.412.4 8 140.616.5 8 199.537.4 8 187.830.0 

 

̂ ̃ 
8 73.67.8 8 65.910 8 84.69.7 8 79.59.4 

₮  

̂ /№̃ 
8 5.60.9 8 5.21.1 8 11.52.4 8 10.23.5 

̂ /№̃ 8 6711.1 8 66.912 8 101.911.6 8 99.020.4 

ѿ ꜚⱬ Ҭ 1̆4 Ҥ   ꜚ (CAD) ̂ ѿ   ꜚ

>70%̃ 100mg ̆ №≢ ᵞ7% 6%Ȃ

ᵞ 9%Ȃ ₮ ̆ӞҌᴪ   ꜚ

׆̆ ̂ 13%̃   ꜚ Ữ ̂ ꜚ ꜚ Ȃ̃ 

ѿ Ҭ 1̆44 ᶛ + ⱳ ᵄ ꜚ └

ꜚ ╠ 1 ԇ ╕ ╕ 100mg Ȃҍ

╕ ╕ ̆ ╕ 100mg ᵀ ꜚ Ҭ ⌠

ӈ ̂19.9 ̕95% Ḥ ̔0.9-38.9 Ȃ̃Һ ҹ ᴇ

ֲ Ҭ └ ᵬ Ȃ ̂N=70̃ └ ᵬ

̂ ̃№≢ҹ 423.6 403.7 Ȃ ѿ ԍҺ

҉Ҍⱷԍ ╕Ȃ 

+ ⱳ ꜚ ң (N=568) ֲ

Ҭ ԅѿ ȁ ȁ ╕ ╕ ̂ ╕ ҹ 100 mg Ȃ̃

71% + ’̆ ╕ ֽҹ 18%̕ 62% ֜

ⱳ̆ ╕ ֽҹ 26%ȂҌ Ԋᴆ ҍ ῒז ֲ ץ̆ 3 

ֲ Ҭ ⌠ ѿ Ȃ 

̔ ╕ 100mg 200mg ̆ Farnsworth-Munsell-100

ѿ / ≢ ̆ῒ ҍ╕ ῏̕

ṿ Ȃ ѿ ҍ PDE6 └ᵬ ѿ ȂPDE6 ҍ Ҭ ᾣᴰ Ȃ

̆ 2Ṑԍ ╕ ̆ ⱬȁ Ӳ Ȃ 

ѿ ῏ ̂n=9̃ ╕ ȁ֜

Ҭ̆ ̂ ╕̆100mg̃ ̆ ̂ ȁ יּ

ȁ ⱬȁ֜ ȁHumphrey № ת ᾣ ⱬ̃Ҭ ҳ Ȃ 

 

ҹ 6 ҩ 21 ȁ ȁ ╕ Ҭ ᵀ



̆IIEF № ȁ ֜ ᵣ Ȃ 

Ҭ̆ ᵬ Ҭ̆ 59%ҹ ̆43%ҹ

╠↓ ℗ ̆83%ҹ ᴴ ̂ ╕ ↕№≢ҹ 16%ȁ15% 12% Ȃ̃ 

 

ᴰ ̔ Ҋץ Ҭ ҹ ̔ Ҭ ד ᵣ

ȁᵣ ֲ ᴰ ᵣ Ȃ 

̔ 36 ȁ 102 ̆ 60mg/kg ᵣ /

̂ ╕ ⌠ AUC ṿҹֲ AUC 25 Ṑ̆̃҉ץ Ȃẫ ╕

100mg ̆ ꜚⱬ Ȃ 

ᾮ 200mg/kg ᵣ / ̆ ȁ

ᾙ Ȃ ╕ mg/m
2

№̆≢ ԍ 50kg MRHD 20 Ṑ 40 ṐȂ

֟╠ ֟ Ҭ̆ 36 ̆ ῃ╕ ̂NOAEL̃ҹ 30mg/kg ᵣ / Ȃ

ѿ╕ Ҋ AUC ҹֲ AUC 20 ṐȂ Ӳ ᾟ№

Ҥ Ȃ 

̔ 24 ҩ ̆ ╕ №≢ᶏῒᵣῤ

ῒҺ ף ֟ Ҋ (AUCs) ⌠ ֲ ╕ ̂MRHD̃

100mg ѿ 29 Ṑ 42 Ṑ ̆ Ȃ 18-21 ҩ ̆ ╕

10mg/kg ᵣ / ̂ ╕ ̂MTD̃̃̆ mg/m
2

ҹ MRHD 0.6 Ṑ ̆

Ȃ 

 

ȍ ⱬꜚף Ȏ 

̆ ≠ ҹ 41˿̂25-63% Ȃ̃ῒ ⱬꜚף

╕ ῤҍ╕ ᶛȂ ץ ף ҹҺ̂ P450 ⱳ 3A4

̃̆ ѿ ף ֟ ̆ῒ ҍ ᵌȂ P450 ⱳ 3A4

̂CYP4503A4 ̃ └╕̂ ȁ ȁᴚ ץ̃ P450̂ CYP450̃

└ Ҁҍ ̆ ᴪ ̂ ȍ

Ȏ̃Ȃ ῒף ֟ ҹ 4 Ȃ 

ẫ ╕ 100mg ̆ 5̔ 

 

 

5    ẫ  



№ ̔ 

Ȃ Ҋ 30 120 №  ̂Ҭᵝṿ 60№ ̃

⌠ ̂Cmax Ȃ̃ ҍ ̆ ᵞ̆ ̂Tmax̃

60 № C̆max Ҋ 29˿Ȃᵖ ̂AUC Ҋ 11% Ȃ̃

ҹ 3.5 nM ֲ PDE5 ᵣ └ 50%Ȃ ֲᵣҬ̆ ╕ 100 mg 

̆ ҹ 18 ng/mL 38 nMȂ №

̂Vss̃ҹ 105 ̆ ῒ Ҭ № Ȃ ῒҺ ף ֟ ̂Ṅ

̃ 96˿ҍ Ȃ ҍ ῏Ȃ ẫ

90 № ̆ Ҭ Ҍ ╕

0.001˿Ȃ 

ף ̔ 

Һ ᵣ P4503A4̂Һ ̃ P4502C9

̂ ̃ ȂҺ ף ֟ Ṅ ̆ ѿ ף

ȂṄ ף ֟ ΐ ҍ ᵌ PDE ̆ ᵣ ̆ PDE5 ᵬ

ҹ 50˿Ȃ ף ֟ ҹ 40˿̆ ᵬ

20˿ ԍῒף ֟ ȂN- ף ֟ ѿ ף ῒ̆ ҹ 4 

Ȃ 

    ῃ ҹ 41 L/h̆ ҹ 3-5 Ȃ ̆

Һ ףץ ֟ ׆ ḂҬ ̂ ҹ ╕ 80˿̃̆ѿ ׆№ Ҭ ̂

ҹ ╕ 13˿ Ȃ̃ ֲ ⱬꜚף ⌠ ⱬꜚף ṿ ẫ

ᵌȂ 

    ֲ ⱬꜚף  

    ֲ̔ẫ ̂ů65 ̃ ᵞ̆ ῒ N-

ף ֟ Ҋ ̂AUC̃№≢ ẫ ̂18͘45 ̃ 84˿

107%Ȃ ⌠ ̆ ̂ ҍ ̃ ῒ

N- ף ֟ AUC №≢ ⱴ 45% 57%Ȃ ҳ

Ҭ̆18% ҹ 2%ҹ̆҉ץ 65 Ȃ҉ץ 75 ̂ > 65 ̃

̂ ̖



4 ̆ 1 ̕ 

5 ̆ 1 ̕ 

3 ̆ 2 ̕ 

4 ̆ 2 ̕ 

5 ̆ 2 ̕ 

5 ̆ 3 ̕ 

5 ̆ 4 Ȃ 

100mg̔ 1 ̆ 1 ̕ 

2 ̆ 1 ̕ 

3 ̆ 1 ̕ 

4 ̆ 1 ̕ 

5 ̆ 1 ̕ 

7 ̆ 1 ̕ 

3 ̆ 2 ̕ 

3 ̆ 3 Ȃ 

ȍ Ȏ48ҩ  

ȍ ‰ȎWS1-(X-010)-2010Z-2021 

ȍ ‰ Ȏ 

25mg̔ ‰ H20173089 

50mg̔ ‰ H20143255 

100mg̔ ‰ H20173090 

ȍ ҉ ֲȎ 

    ̔ Ԑ ᴍ Ὲ Ԑ └  

Ύ ̔ Ԑ Ԑ 88  

ȍ ֟ᴑҙȎ 

ᴑҙ ̔ Ԑ ᴍ Ὲ Ԑ └  

֟ ̔ Ԑ Ԑ 88  

̔510515 

Ⱶ ̔4009613033 

Ⱶ ̔̂ 020̃87063679 

Ⱶ ̔̂ 020̃87573176 

̔̂ 020̃87062636 

ᴰ ̔̂ 020̃87061075 

̔http://www.byszc.com 


