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成果摘要： 

用途：治疗偏头痛；剂型：原料药+片剂(5mg/片)；转让方式：临床批文所有权转让；目前进度：已完成临床前工作，

现已报药监局。一、主要技术内容：1.项目品种适应症及背景情况介绍：利扎曲坦由Merck公司开发，1998年在美国上

市。偏头痛是一种非常常见的慢性、反复发作性疾病，在世界范围内广泛流行，严重影响病人的生活质量。偏头痛在中

国的发病率约为5%～17%，占神经科门诊的30%左右。过去对偏头痛的治疗主要是解热镇痛药、麦角生物碱等药物，

但疗效不佳，麦角生物碱因受体选择性不强，对外周血管也有作用，易产生一系列的副作用，如：体位性低血压、面

红、鼻塞、恶心、眩晕、皮疹等。曲坦类药物与其它单胺类受体的亲和力较低，因而可选择性收缩脑脉管系统，对外周

血管作用很弱，副作用较少，是针对性的治疗偏头痛的药物，为偏头痛药物治疗革命性的进步。2.项目品种特色：利扎

曲坦(rizatriptan)是新型口服活性的5-HT受体拮抗剂，对人5-HT1B和5-HT1D受体亚型具有高度选择性，对5-HT其他受

体亚型或其他受体亲和力均较小，对外周血管无作用，因而，副作用轻微。与舒马曲坦比较，该品口服生物利用度高，

发生作用快。此外，该品还能抑制硬脑膜血浆蛋白的外渗，这种作用有助于产生更好的抗偏头痛效果。除了对三叉神经

血管系统的作用之外，利扎曲坦能够穿透血脑屏障，发挥中枢抗损伤作用。3.项目品种效果及目前进展：口服利扎曲坦

(5或10mg)的疗效及安全性在以安慰剂及舒马曲坦对照的大规模(n=309～1746)对比试验中得到证实。利扎曲坦5或

10mg显著好于安慰剂，约59%～77%的单次发作患者在服用利扎曲坦后2小时疼痛减轻，而服用安慰剂的患者中只有

26%～40%；利扎曲坦组25%～44%的受试者完全止痛，而安慰剂组只有7%～10%。利扎曲坦的止痛作用通常在给药

后1h即表现出来，最快给药后30min即显效。在另一项与舒马曲坦的对比实验中，利扎曲坦5mg(口服给药)组2h减轻疼

痛效果显著好于舒马曲坦25mg组(口服给药)，利扎曲坦10mg组2h减轻疼痛效果显著好于舒马曲坦50mg组。此外，利

扎曲坦均明显地全面提高生活质量，提高工作效能。利扎曲坦耐受良好，副作用一般温和而短暂。不良反应的总体发生

率都明显地低于100mg舒马曲坦组。技术方已完成该药的临床前研究，报送省级药监局。4.项目知识产权情况：该化合

物在中国有合成路线专利，技术方的工艺路线不侵犯该专利，因而不存在知识产权问题。该项目由技术方自主开发，独

占研究成果。 市场前景分析：1.同类品种目前市场情况：目前中国对偏头痛的治疗药物主要是解热镇痛药、麦角生物

碱等药物，舒马曲坦注射液可用于急诊时治疗，舒马曲坦口服制剂疗效不理想，使用较少，在较为方便的口服制剂中，

中国尚缺乏特别有效的针对性药物，根据中国偏头痛的发病情况及该病的危害可以预测，利扎曲坦的市场前景非常广

阔。 2.该品种的市场前景分析：利扎曲坦可显著减轻或完全消除偏头痛，减少偏头痛的相关症状，使病人恢复正常功

能并提高生活质量。与口服舒马曲坦比较，该品起效更快，疗效更佳，是一种较好的治疗急性偏头痛的药物。中国有大

量的偏头痛患者，但临床上基本无特效药物治疗，可以预期，该品将有较大的市场空间和经济效益。 
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