
申报目录类别：基本医保目录

甲苯磺酸纳地美定片
（商品名：欣璞落®）

首个口服特异性外周μ-阿片受体拮抗剂

填补OIC机制治疗空白

盐野义有限公司

OIC：因阿片类药物引起的便秘



基本信息 • 中国首个治疗OIC的口服外周μ-阿片受体拮抗剂

创新性 • 针对OIC病因精准靶向治疗，不影响镇痛效果

有效性
• 治疗应答率高达71.1%，4.67小时快速起效，疗效确

切，优于现有疗法

安全性 • 全球上市多年，安全性得到广泛验证，耐受性良好

公平性
• 填补目录内OIC机制治疗空白

• 临床使用灵活，覆盖各类阿片镇痛方案患者
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1-1 基本信息

纳地美定是首个针对OIC的外周阿片受体拮抗剂，建议以“空白对照”作为参照药

参照药建议及理由

参照药品选择理由

参照药选择：空白对照

选择理由：

• 填补空白：目录内无相同适应症药物

• 机制创新：目录内无相同作用机制药物

本品作为首个口服特异性外周阿片受体拮抗剂，精准靶向外周

μ-阿片受体，可填补OIC机制治疗空白

Source:甲苯磺酸纳地美定片说明书

通用名 甲苯磺酸纳地美定片

注册规格 0.2 mg（按C32H34N4O6计）

注册分类 5.1类

说明书适应症
本品适用于治疗成人因阿片类药物引
起的便秘（OIC）。

用法用量

本品为口服给药，推荐剂量为0.2 mg，
每日一次，可与或不与食物同服。
开始本品治疗前无需改变镇痛药给药
方案。如果停用阿片类镇痛药治疗，
应同时停用本品。

中国首次上市时间 2026年5月27日

目前大陆地区同通用名药
物的上市情况

独家

全球首次上市时间及地区 2017年3月；美国

是否为OTC药物 否

与已上市同治疗领域药品相比优势：

• 对比传统泻剂：直接拮抗肠道阿片受体，从根本上解决便

秘病因，而非泻剂的症状缓解

• 对比羟考酮纳洛酮缓释片：对μ-阿片受体具有最高亲和力；

单药可灵活联用，覆盖各类阿片类药物及各种给药途径；

非精麻毒特殊药物，临床管理简单



阿片类药物导致的便秘疾病负担重，传统非靶向治疗难以满足患者需求

Source: 1. Kumar L, Barker C, Emmanuel A. Gastroenterol Res Pract. 2014;2014:141737.; 2. Holzer P. Regul Pept. 2009;155(1-3):11-17.; 3. ALMouaalamy N. Cureus. 2021;13(4):e14386.; 4.Kim ES.et al. Clin Drua 

Investia. 2017 Dec:37(121):1191-1201; 5. Coyne KS, LoCasale RJ, Datto CJ, Sexton CC, Yeomans K, Tack J. Clinicoecon Outcomes Res. 2014;6:269-281.; 6. Nolte T, et al. Pragmat Obs Res. 2013 Dec 19;5:1-13.;

1-2 基本信息

疾病基本信息 临床治疗及未满足需求明确

疾病负担重

• 阿片类药物导致的便秘 (OIC) 是阿片类镇痛治疗中唯一

不可耐受且常见的不良反应1

1

致病因素明确

• 阿片类药物激活肠道神经系统中的 μ、δ、κ 受体，直

接抑制肠道推进性蠕动、减少肠液分泌、增加肛门括

约肌张力，导致便秘贯穿镇痛治疗全程2

2

发病率高3

癌痛患者 OIC 发生率高达

51%~87%3

非癌痛患者 OIC 发生率

40%–50%3

传统疗法疗效有限，治标不治本
• 广泛使用的泻剂并非针对OIC 的根本病因设计，治疗作用有限

• 超过50% 患者经普通泻药治疗改善不佳4

1

羟考酮纳洛酮缓释片仍具有治疗局限性
• 无法适用于其他阿片类药物

• 患者需要改变镇痛方案

2

OIC 治疗不足，降低疼痛治疗依从性与耐受性3

~33%
患者因严重便秘
减少或停用止痛药5

其中 92%
患者疼痛控制失败5

• OIC 引发的腹胀、饱胀感与食欲下降损害营养摄入，加速营养不
良，进一步降低抗肿瘤治疗的耐受性与完成率6



纳地美定是首个口服特异性外周阿片受体拮抗剂，填补OIC机制治疗空白，从根源上
逆转OIC病理过程，不影响镇痛效果

Source: 1. Kanemasa T, Koike K, Takase K, et al. J Pharmacol Exp Ther. 2020;373(3):438-444.; 2. Inagaki M, Kume M, Tamura Y, et al. Bioorg Med Chem Lett. 2019;29(1):73-77.; 3. Viscusi ER, Viscusi. Regional 

Anesthesia & Pain Medicine 2020;45:688-695.; 4. Morlion BJ, Mueller-Lissner SA, Vellucci R, et al. Pain Pract. 2018;18(5):647-665.

2 创新性

5.1类创新药

2026年3月，纳地美定作
为“港澳药械通”新政策
发布后首批进入大湾区的

创新药物

.C7H803S

机制创新 在纳曲酮分子基础上引入侧链，增加了分子量和极性表面积，实现精准靶向、机制稳定

BBB：血脑屏障
PSA：极性表面积
P-gp：P-糖蛋白

✓每日一次给药

✓不改变患者原有镇痛方
案，覆盖所有类型的阿
片药物

✓非精麻毒特殊药品，临
床管理方便

1. 继承纳曲酮骨架，保留 μ / δ / κ三重高亲和力
• 三受体均高亲和力拮抗（Ki<1 nM），全面阻断肠道阿片信号，解除胃肠蠕动和分

泌抑制1

• μ受体具有最高亲和力（Ki = 0.34 nM），精准阻断OIC核心靶点1

• δ/κ受体亲和力较纳洛酮提升3–121倍，实现真正的三重受体拮抗1

1

脂溶性下降，难以穿透BBB

侧链使分子量增至 742 Da、PSA >100 

Å²，脂溶性低，被动扩散受限2,3

成为P-gp底物，在BBB主动外排

BBB 内皮细胞 P-gp 识别并将其"泵回"血

液，进一步降低脑内浓度3

2.   双重屏障机制，确保不影响中枢镇痛2

+

纳地美定

依靠分子自身理化特性阻挡 BBB，无需

依赖肝脏，机制更稳健

口服纳洛酮

依赖肝脏“首过效应”减少入脑4，受患者个体

因素影响，外周选择机制存在不确定性

vs

应用创新
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vs. 乳果糖4

快速起效，实现SBM

4.67小时

显著改善排便应答率和自发排便频率，起效快速，疗效优于现有疗法

3-1 有效性

改善治疗应答率

71.1%
提高SBM次数（自发排便）

5.16次/周
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治疗应答率 (%)

71.1%

34.3%

纳地美定
vs. 安慰剂1

• 非头对头研究，仅朴素对比，需谨慎解读；

• 纳地美定和安慰剂数据来源于三期临床COMPOSE-4

研究，终点为治疗2周后自发性排便 (SBM) ≥3 次且较
基线增加 ≥1 次的患者比例；

• 羟考酮纳洛酮数据来源于三期临床研究，终点为治疗4

周后完全SBM (CSBM) ≥3 次的患者比例

Source: 1. Katakami N, Harada T, Murata T, et al. J Clin Oncol. 2017;35(34):3859-3866.; 2. Löwenstein O, Leyendecker P, Hopp M, et al. Expert Opin Pharmacother. 2009;10(4):531-543.; 3. Sanders M, Jones S, 

Löwenstein O, Jansen JP, Miles H, Simpson K. Pain Med. 2015;16(8):1540-1550.; 4. Rahimi M, Ramezani M, Shadnia S, et al. Turk J Pharm Sci. 2025;21(6):577-581. 

• 非头对头研究，仅朴素对比，需谨慎解读；

• 纳地美定和安慰剂为治疗2周的结果；

• 纳洛酮为20mg，每日2次，治疗6周的结果

• 非头对头研究，仅朴素对比，需谨慎解读；

• 纳地美定和安慰剂结局为首次给药后至首次
SBM 的中位时间；

• 纳洛酮和乳果糖结局为因 OIC 进入 ICU 治疗的
患者用药后平均排便时间

P < 0.0001 P = 0.0005P < 0.0001 P = 0.769
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羟考酮纳洛酮
vs. 羟考酮2

P < 0.0001 NR



全面改善患者排便感受、提高患者生活质量，对肠功能的保护优于现有疗法

3-2 有效性

Source: 1. Hamano J, Higashibata T, Kessoku T, et al. J Clin Oncol. 2024;42(35):4206-4217; 2. Ueberall MA, Mueller-Schwefe GH. J Pain Res. 2015;8:459-475. 3. Emmanuel A, Johnson M, McSkimming P, Dickerson 

S. Pain Med. 2017;18(10):1932-1940.; 4. Katakami N, Harada T, Murata T, et al. Ann Oncol. 2018;29(6):1461-1467.

维持正常肠道功能的患者比例

64.6%
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64.6%
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纳地美定
vs. 安慰剂1

• 非头对头研究，仅朴素对比，需谨慎解读；

• 纳地美定、羟考酮纳洛酮的基线 BFI<28.8 患者比例分别为71.4%、71.1%；泻剂
组未报告基线BFI；使用阿片类药物时同时给予以上药物，与现行获批适应症有
所不同，相关临床实践需参照说明书规定；

• 肠道功能指数 (BFI)<28.8：28.8 被定义为区分“正常肠道功能”与“便秘”的参
考上限，BFI<28.8代表正常肠道功能

显著改善患者症状和生活质量4
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P ≤ 0.03

P ≤ 0.0001

PAC-QOL（便秘生活质量患者自评量表，评估身体和心理不
适、担忧与顾虑、不满意度；生活质量越好，分数越低）

PAC-SYM（便秘症状患者自评量表，评估腹部、直肠和粪便症
状；症状越轻，分数越低）

P < 0.0001
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改善OIC的同时，保障镇痛治疗依从性，并额外改善阿片类药物导致的呕吐

Source: 1. De Vincentis A, Cai B, Moscarda M, Barnes PMF, Antonelli Incalzi R.Pain Ther. 2025;14(3):957-969.; 2. Higashibata T, Kessoku T, Kajiura S, et al. Oncologist. 2026;31(4):oyag047.

3-3 有效性

额外改善阿片类药物引起的呕吐

46.6% vs 安慰剂+止吐剂
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恶心呕吐完全缓解率 (%)
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全人群2

+43%

81.0%
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基线无恶心呕吐人群2

+46.6%

纳地美定+止吐剂

安慰剂+止吐剂
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23.0%
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需改变阿片治疗1 阿片剂量下降1

-36.0%

-14.0%

使用纳地美定前6个月 使用纳地美定后6个月

减少阿片换药 / 减药需求

14%~36%

P < 0.001 P < 0.001

• 使用阿片类药物时同时给予纳地美定，与现行获批适应症有所不同，相关临
床实践需参照说明书规定



纳地美定获国内外权威指南一致推荐，多项指南给予高证据等级推荐

Source: 1. Swarm RA, Youngwerth JM, Agne JL, et al. J Natl Compr Canc Netw. 2025;23(7):e250032.; 2. Crockett SD, Greer KB, Heidelbaugh JJ, et al. Gastroenterology. 2019;156(1):218-226.; 3. Larkin PJ, 
Cherny NI, La Carpia D, et al. Ann Oncol. 2018;29(Suppl 4):iv111-iv125.; 4. 中国抗癌协会肿瘤整体评估专业委员会. 中国肿瘤临床, 2024, 51(15): 757-763.; 5. Davies A, Leach C, Caponero R, et al. Support 
Care Cancer. 2020;28(1):23-33.; 6. Mawatari H, Shinjo T, Morita T, Kohara H, Yomiya K. J Palliat Med. 2022;25(7):1095-1114.

3-4 有效性

指南 推荐依据（推荐等级，证据等级）

2025年NCCN美国国家综合癌症网络：成人癌症疼痛
指南1

推荐将纳地美定等 PAMORA 类药物纳入治疗路径，特别针对泻剂治疗反应
不佳或不足的 OIC 患者提供更精准的药物选择（A，2）

2019年美国胃肠病学会：阿片类药物引起的便秘医疗
管理指南2 推荐对泻剂治疗不佳的患者使用纳地美定（强推荐，高证据等级）

2018年ESMO 欧洲肿瘤内科学会：癌症患者便秘管理
临床实践指南3

建议使用外周作用的阿片受体拮抗剂（包括，纳地美定）来治疗对常规泻
药反应不足的成人OIC 患者（B，II）

2024年中国抗癌协会肿瘤整体评估专业委员会：《阿
片类药物不良反应综合防治专家共识（2024年版）》4

若普通缓泻剂治疗便秘效果不佳，且便秘确定与阿片药物治疗有关，可选
择外周阿片受体拮抗剂进行治疗（赞同率高，证据等级强）

2020年国际癌症支持治疗协会：癌症患者便秘管理临
床指南5

建议OIC患者使用阿片受体拮抗剂（包括，纳地美定）进行治疗（推荐，I

级证据）

2020年日本姑息医学学会：癌痛管理和姑息治疗指南6 建议泻剂治疗不佳的OIC患者选择外周阿片受体拮抗剂进行治疗（B，2）



纳地美定适用于特殊人群

安全性整体可控，长期耐受性良好，适用于轻中度肝损、肾损、老年等特殊患者

Source: 1. 甲苯磺酸纳地美定片说明书; 2. Camilleri M, Hale M, Morlion B, Tack J, Webster L. J Pain Res. 2021;14:2179-2189.; 3. Shimizu M, Maeda I, Kessoku T, et al. Support Care Cancer. 2024;32(8):504.;

4. 羟考酮纳洛酮缓释片说明书; 5. 乳果糖口服溶液说明书

4 安全性

【说明书收载安全性信息】癌痛患者常见不良反应（>1%）为腹泻、腹痛、丙氨酸氨基转移酶（ALT）升高、天门冬氨酸氨

基转移酶（AST）升高，非癌痛患者常见不良反应（>1%）为腹泻、腹痛、恶心、呕吐1，基本为轻至中度不良反应，通常

在治疗初期发生并可自行缓解

【不良反应监测】各国家或地区未发布任何安全警告、黑框警告、撤市信息

纳地美定

安全性

良好

纳地美定长期和真实世界证据证明耐受性好

• COMPOSE-3 长期（52周）随机、双盲、安慰剂研究显示，无发现预期外不良事件2

不良事件
常见不良事件 (>3%)

纳地美定
N=621

安慰剂
N=619

腹泻 11.0% 5.3%

腹痛 8.2% 3.1%

恶心 7.9% 5.7%

呕吐 6.0% 3.1%

• 真实世界研究显示无严重不良反应，安全性结果与临床试验结果一致3

真实世界研究不良事件发生率（CTCAE级别）

腹泻（1~2级）

腹痛（1~2级）

严重不良反应

17.2%

4.9%

0.0%

纳地美定1

✓ 轻度或中度肝功能损伤患者无需调整本品剂量

✓ 肾功能损伤患者无需调整本品剂量

✓ 65岁以上患者无需调整剂量

✓

✓

✓

vs

羟考酮纳洛酮4

 轻度肝功能损害慎用；中度和
重度肝功能损害禁用

 肾功能损害慎用

 老年按个体敏感程度调整剂量







乳果糖5

 老年患者长期使用或滥用可
能导致腹泻和电解质紊乱，
根据需要调整用药剂量



注意事项：存在血脑屏障破坏的患者中，阿片类药物戒断或镇痛作用降低的风险可能增加。
在这些患者中，应考虑纳地美定的总体获益-风险，并密切监测阿片类药物戒断症状。



提升患者生命质量，弥补目录短板，基金影响可控，便于临床管理

提升OIC患者治疗质量，促进公共健康

✓ 当前目录仅有羟考酮纳洛酮缓释片可解决OIC，但该药物适用

群体有限，且主要为镇痛药物，目录中无针对OIC的外周阿片

受体拮抗剂单药

5 公平性

✓ 产品纳入目录后可替代现有治疗药品，不额外增加基金负担；

✓ 本品通过改善OIC治疗效果、减少阿片调药需求与并发症处理，

可降低患者整体治疗负担，节约医保基金；

✓ 仅中重度疼痛患者使用阿片，其中仅发生中重度OIC的患者才

需药物治疗，患者规模有限，基金可承受

✓ 本品适应症明确要求用于发生OIC后的治疗，且OIC临床诊断
明确，治疗流程清晰，不会造成滥用

✓ 口服剂型，无需监测和滴定，单药使用，患者用药方便，依从
性高；非精麻毒特殊药品，临床管理方便，适合基层配备

✓ OIC疾病负担重，现有疗法无法解决当前临床未满足需求；

✓ 本品可突破现有疗法局限性，逆转OIC，保证疗效、恢复肠道

功能，且不影响镇痛效果，提高晚期癌症患者生命质量

填补目录OIC机制治疗空白

基金影响可控，符合“保基本”原则

基金影响可控，符合“保基本”原则无滥用风险，便于医保和临床管理


