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藥物介紹：Ticagrelor 
 

林彥君 1、黃千惠 
 
作用機轉 

Ticagrelor是一直接作用於P2Y12受體的

拮抗劑，藉由可逆性地結合血小板表面的

P2Y12 受體，阻斷強效的血小板致效劑 ADP
（Adenosine diphosphate）活化，進而防止血

小板活化血栓形成。 
 

治療用途 
2011年 FDA核准Ticagrelor用於急性冠

心症及接受經皮冠狀動脈介入治療的患

者。衛生福利部於 2012 年 5 月 11 日核准

Brilinta®使用，其適應症為：與 Aspirin 併

用，可減少急性冠心症患者之栓塞性心血管

事件的發生率。另外，對於接受經皮冠狀動

脈介入治療者，Ticagrelor 亦可減少支架栓塞

的發生。而 Ticagrelor 與 Aspirin 併用時，

Aspirin 維持劑量應避免每天超過 100 mg。 
健保給付規範使用規定：限用於已發作

之急性冠心症（包括不穩定型心絞痛、非 ST
段上升型心肌梗塞或ST段上升型心肌梗塞）

而住院的病人時，得與 Acetylsalicylic acid 
（如 Aspirin）合併治療，最長 9 個月。需於

病歷註明住院時間。 
 
藥物動力學特性 

 
Ticagrelor口服吸收迅速，約2小時可達

最高血中濃度。不需經肝臟活化即有活性。

其絕對生體可用率約36 %，分佈體積為88 
L，血中蛋白質結合率高達99 %。CYP3A4
是負責Ticagrelor代謝及其活性代謝物形成

的主要酵素。原型藥與代謝物主要都從糞便

排出，半衰期約7小時。 
 

劑量用法 

Ticagrelor 治療應從起始劑量 180 mg 開

始，維持劑量為每天 2 次的，每次 90 mg，
可與食物併服或空腹服用。使用時必須與低

劑量的 Aspirin 同時併用，Aspirin 起始劑量

為 325 mg，接著 Aspirin 的維持劑量為每天

75-100 mg。 
 

不良反應及禁忌  

常見副作用為呼吸困難（13.8 %）、出

血（8.7 %）、頭痛（6.5 %）、頭暈（4.5 %）、

噁心（4.3 %）、血清中的肌酸酐濃度上升（7.4 
%）。禁用於顱內出血病史、嚴重肝功能不

全、活動性出血（例如消化性潰瘍）及對

Ticagrelor過敏的病人。 
 

注意事項 

研究顯示，Ticagrelor與維持劑量超過

100 mg的Aspirin併用會減低其有效性。因此

建議給予Aspirin起始劑量後，與Ticagrelor
併用時，Aspirin維持劑量應為75-100 mg。另
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外，Ticagrelor可能增加出血風險，可以的

話，建議在手術前5天停用。 
 

藥物交互作用 
Ticagrelor主要由肝臟酵素CYP3A4代

謝，因此避免與強效CYP3A4抑制劑（如：

Clarithromycin、葡萄柚汁等）及強效CYP3A4
誘導劑（如：抗癲癇藥、Rifampin等）併用，

會影響其血中濃度。 
 

 
表一、本院antiplatelet中ADP receptor antagonist比較表 

 Ticagrelor Clopidogrel 
商品名 Brilinta Plavix 
劑量 90mg/tab 75mg/tab 
投與途徑 口服 
初始劑量 180mg 300mg 
一般建議劑量 90 mg BID 75 mg QD 
每日最大劑量 180mg 75mg 
作用機轉 可逆 不可逆 
衛福部核准適應症 1.與 Aspirin 併用，減少急性

冠心症患者心血管事件的發

生率。 
2. 對於接受經皮冠狀動脈介

入治療者，減少支架栓塞的發

生。  

1. 與 Aspirin 併用，用於急性冠心症

及經皮冠狀動脈介入性治療的患者 
2. 降低近期發生中風、心肌梗塞或

周邊動脈血管疾病的粥狀動脈硬化

病人之粥狀動脈栓塞事件 

Activation  Active drug Prodrug, 受代謝酵素 CYP2C19 限制 
腎功能調整劑量 不需調整劑量 
肝功能調整劑量 禁忌症：嚴重肝功能不全、 

輕中度不需調整劑量 
不需調整劑量 

藥物動力學  
BA 36% >50% 
Onset 30 min 2-4 hr 
T1/2 7 hr 6 hr 
Protein binding >99% 98% 
Duration 8hr 72 hr 
代謝途徑 CYP3A4 CYP2C19 
活性代謝物 有 有 
Excretion pathway (%) Urine 50%、Feces 46 % Urine 26%、Feces 58 % 
副作用 呼吸困難、出血、頭痛、咳嗽、

頭暈、噁心、心室停歇、血清

尿酸、肌酸酐上升 

出血（血尿、流鼻血、瘀青）胃腸道

潰瘍 

懷孕分級 C B 
藥品交互作用 Carbamazepine, Phenytoin 

Phenobarbital, Rifampin  
Grapefruit Juice  

Omeprazole, Esomeprazole、NSAIDs, 
SSRIs, Fluconazole 

Potency ++ + 
健保價 (元) 31.9 51  
每日花費 (元) 63.8  51  
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此外，Ticagrelor亦為CYP3A4和P-gp的抑

制劑，會使Simvastatin和Lovastatin的血清濃度

升高。因此併用時，Simvastatin和Lovastatin
的劑量避免超過40 mg。而當併用Digoxin時，

則要定期監測Digoxin濃度。 
 
臨床療效 

對 Ticagrelor 有效性的臨床證據來自

PLATO試驗，其為在急性冠心症的患者中進

行的隨機雙盲研究，比較Ticagrelor（N=9333）
與Clopidogrel（N=9291），分別併用Aspirin
（75-325 mg）和其他標準治療。治療期間至

少6個月，最長為12個月。研究結果顯示

Ticagrelor與Clopidogrel相比，在療效方面可以

顯著降低綜合因心血管疾病、心肌梗塞或中風

導致死亡的發生率（9.8 %與11.7 %, HR=0.84, 
95 %CI 0.77-0.92, p< 0.001），其中以個別事

件分析，此藥在降低心肌梗塞、心血管因素導

致死亡事件顯著優於Clopidogrel，但在中風事

件無顯著差異。在安全性方面，重大出血事件

兩組並沒有顯著差異（11.6 %與11.5 %，

p=0.88），但Ticagrelor組的非CABG相關重大

出血（4.5 %與3.8 %，p=0.03）與致命性顱內

出血（0.1 %與0.01 %，P=0.02）機率均較

Clopidogrel組高。 
 

院內同類藥品比較 

與本院同類藥品 antiplatelet（屬於 ADP

受體之拮抗劑，用於冠心症治療）之比較表參

見表一。 
 

結論 

抗血小板藥物在治療急性冠心症扮演重

要的角色，Ticagrelor 本身具有活性，不似

Clopidogrel 會受代謝酵素 CYP2C19 的影響。

此 外 ， Ticagrelor 抑 制 血 小 板 作 用 比

Clopidogrel 迅速且抑制作用強，可顯著降低因

心血管死亡、中風及心肌梗塞的發生率。但安

全性方面，Ticagrelor 需注意呼吸困難和心搏

徐緩等副作用，發生比例較 Clopidogrel 高，

因此仍須由醫師評估以選擇對病人最適當的

用藥。Ticagrelor 的上市讓急性冠心症患者的

用藥選擇增加，尤其是對 Clopidogrel 反應不

佳的病人。 
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