
核准日期： 

修改日期：

苯磺酸克利加巴林胶囊说明书 

请仔细阅读说明书并在医师指导下使用 

【药品名称】 

通用名称：苯磺酸克利加巴林胶囊  

商品名称：思美宁 

英文名称：Crisugabalin Besilate Capsules  

汉语拼音：Benhuangsuan Kelijiabalin Jiaonang 

【成份】 

本品活性成份：苯磺酸克利加巴林。 

化学名称：2-[(1S,2S,3R,6S,8S)-2-(氨甲基)三环[4.2.1.03,8]壬烷-2-基]乙酸苯磺

酸盐。 

化学结构式： 

分子式：C12H19NO2•C6H6O3S 

分子量：367.46 

辅料：微晶纤维素、甘露醇、硬脂酸镁和明胶空心胶囊。

【性状】 

本品内容物为白色或类白色粉末。 

【适应症】  

本品用于治疗成人糖尿病性周围神经病理性疼痛和带状疱疹后神经痛。 

【规格】 

20mg（以 C12H19NO2 计） 

【用法用量】 

本品可与食物同时服用，也可单独服用。 

剂量： 



糖尿病性周围神经病理性疼痛：本品推荐剂量为每次 20mg，每日 2 次。 

对于疼痛未得到充分缓解同时安全性可耐受的患者，特别是年龄≥65 岁或糖

尿病性周围神经病理性疼痛病程＞1 年的患者，可考虑谨慎增加剂量至每次 40mg，

每日 2 次。 

带状疱疹后神经痛：本品推荐剂量为每次 20mg 或每次 40mg，每日 2 次。

根据疗效及耐受性调整剂量。 

本品不良反应呈剂量依赖性，增加剂量可能导致不良反应发生的风险增加，

不良反应增加可导致更高的停药率。 

特殊人群： 

肝功能不全患者 

肝功能不全患者无需调整剂量（参见【临床药理】部分）。 

肾功能不全患者 

轻度肾功能不全患者无需剂量调整，中度和重度肾功能不全患者每日使用剂

量分别调整为肾功能正常受试者临床治疗剂量的 1/2 和 1/4（参见【临床药理】

部分）。 

老年人： 

目前尚无法确定 65 岁及以上的老年患者与年轻患者的反应是否不同。建议

根据临床情况和实验室检查指标，酌情调整 65 岁以上老年人的用药剂量。 

【不良反应】 

由于临床研究是在多种不同条件下进行的，在一个临床研究中观察到的不

良反应的发生率不能与另一个临床研究观察到的不良反应发生率直接比较，该

发生率也可能不能代表临床实践中观察到的实际发生率。 

三项临床试验（两项对照试验和一项非对照试验）汇总分析中，共有 585 例

糖尿病性周围神经病理性疼痛受试者和 327 例带状疱疹后神经痛受试者暴露于

本品，其中 457 例受试者服用本品达到至少 6 个月的暴露，274 例受试者服用

本品达到至少 12 个月的暴露。 

糖尿病性周围神经病理性疼痛的随机对照研究 

在糖尿病性周围神经病理性疼痛的随机对照研究中 178 例受试者暴露于本

品 40mg/日（20mg bid），180 例受试者暴露于本品 80mg/日（40mg bid）。表 1



中列出了该研究中发生率≥1%且高于安慰剂组的所有不良反应。总体上，苯磺

酸克利加巴林胶囊组 40.4%的患者和安慰剂组 18.8%的患者出现至少一次与试

验用药品相关的不良事件。 

 表 1 糖尿病性周围神经病理性疼痛对照试验中常见（≥1.0%）不良反应发生率汇总 

 苯磺酸克利加巴林 

40mg 组 

(N =178) 

苯磺酸克利加巴林 

80mg 组 

(N =180) 

安慰剂组 

(N =176) 

例数 

（发生率%） 

例数 

（发生率%） 

例数 

（发生率%） 

各类神经系统疾病        

  头晕  21(11.8)  42(23.3)  7 (4.0) 

  嗜睡  6 (3.4)  11 (6.1)  1 (0.6) 

各类检查       

  体重增加  10 (5.6)  5 (2.8)  4 (2.3) 

代谢及营养类疾病       

  高尿酸血症  4 (2.2)  4 (2.2)  4 (2.3) 

  高脂血症  2 (1.1)  0  2 (1.1) 

高甘油三酯血症  3 (1.7)  1 (0.6)  1 (0.6) 

胃肠系统疾病       

  恶心  3 (1.7)  4 (2.2)  1 (0.6) 

  呕吐  0  5 (2.8)  1 (0.6) 

肝胆系统疾病       

  肝功能异常  3 (1.7)  1 (0.6)  1 (0.6) 

全身性疾病及给药

部位各种反应       

乏力  3 (1.7)  4 (2.2)  2 (1.1) 

外周水肿  2 (1.1)  2 (1.1)  1 (0.6) 

糖尿病性周围神经病理性疼痛的随机对照临床研究中，因不良反应提前停

药的患者比例在苯磺酸克利加巴林胶囊组和安慰剂组分别为 5.1%和 1.1%。苯

磺酸克利加巴林胶囊组导致停药的最常见不良反应为头晕（3.7%）和呕吐

（1.0%），而安慰剂组因头晕和呕吐停药的患者比例＜0.5%；在本临床试验中，

苯磺酸克利加巴林胶囊其他发生≥2 例导致停药的不良反应包括恶心（0.8%）、

嗜睡（0.4%）、药疹（0.4%）。 

糖尿病性周围神经病理性疼痛的开放标签长期研究（52 周给药） 

该研究中，283 例受试者服用本品达到至少 6 个月的暴露，273 例受试者服

用本品达到至少 1 年的暴露。表 2 中列出了该研究中发生率≥1%的不良反应。 



表 2 糖尿病性周围神经病理性疼痛非对照试验中常见（≥1.0%）不良反应发生率汇总 

系统器官类别 (SOC) 

  首选术语 (PT) 
例数 (%) 例次 

各类神经系统疾病   

头晕  82 (27.2) 96 

嗜睡  25 ( 8.3) 27 

全身性疾病及给药部位各种反应   

外周水肿   9 (3.0) 11 

乏力   6 (2.0)  6 

步态障碍   3 (1.0)  3 

各类检查   

体重增加   8 (2.7)  9 

胆汁酸增多   3 (1.0)  3 

胃肠系统疾病    

恶心   5 (1.7)  5 

呕吐   4 (1.3)  4 

代谢及营养类疾病   

高脂血症   3 (1.0)  3 

肝胆系统疾病   

肝功能异常   4 (1.3)  4 

开放标签长期研究中，因不良反应提前停药的患者比例为 0.7%，导致提前

停药的最常见不良反应为头晕。 

带状疱疹后神经痛的随机对照研究 

在带状疱疹后神经痛的随机对照阶段 123 例受试者暴露于本品 40mg/日

（20mg bid），122 例受试者暴露于本品 80mg/日（40mg bid）。表 3 中列出了该研

究中发生率≥1%且高于安慰剂组的所有不良反应。总体上，苯磺酸克利加巴林

胶囊组 42.9%的患者和安慰剂组 29.0%的患者出现至少一次与试验用药品相关的

不良事件。 

表 3 带状疱疹后神经痛对照试验中常见（≥1.0%）不良反应发生率汇总 

 

苯磺酸克利加巴林 

40mg 组 

(N =123) 

苯磺酸克利加巴林 

80mg 组 

(N =122) 

安慰剂组 

(N =124) 

 
例数 

(发生率%) 

例数 

(发生率%) 

例数 

(发生率%) 

各类检查    

体重增加 3 (2.4) 9 (7.4) 1 (0.8) 

血肌酸磷酸激酶升高 5 (4.1) 2 (1.6) 1 (0.8) 

各类神经系统疾病    

头晕 5 (4.1) 29 (23.8) 3 (2.4) 



嗜睡 4 (3.3) 12 (9.8) 0 

代谢及营养类疾病    

高尿酸血症 4 (3.3) 8 (6.6) 6 (4.8) 

高甘油三酯血症 4 (3.3) 5 (4.1) 4 (3.2) 

胃肠系统疾病    

便秘 3 (2.4) 3 (2.5) 0 

口干 2 (1.6) 4 (3.3) 0 

呕吐 0 5 (4.1) 0 

全身性疾病及给药部位

各种反应 
   

乏力 1 (0.8) 3 (2.5) 1 (0.8) 

外周水肿 3 (2.4) 2 (1.6) 0 

局部水肿 1 (0.8) 3 (2.5) 0 

肝胆系统疾病    

肝功能异常 3 (2.4) 3 (2.5) 0 

带状疱疹后神经痛的随机对照研究中，因不良反应提前停药的患者比例在

苯磺酸克利加巴林胶囊组和安慰剂组分别为 2.0%和 0%。无发生≥2 例导致停

药的不良反应，1 例（0.8%）接受本品 40mg bid 的患者因头晕停药。  

【禁忌】 

对本品所含活性成份或本品中任何辅料成份过敏者禁用。 

【注意事项】 

头晕、嗜睡 

在糖尿病性周围神经病理性疼痛患者和带状疱疹后神经痛的两项对照研究

中，苯磺酸克利加巴林组头晕（包括被判定与试验用药品可能无关/肯定无关的

头晕，下同）发生率为 22.7%（安慰剂组为 5.7%），嗜睡发生率为 7.5%（安慰剂

组为 0.3%），79.5%的头晕、嗜睡出现时间集中在给药的第一周内，20.5%的头晕、

嗜睡发生在给药一周后。仅 5 例患者头晕的严重程度为 3 级，在停药后缓解；其

余头晕、嗜睡的严重程度均为轻中度，不影响继续服药，未行治疗即自行痊愈/缓

解。 

对驾驶和操作机械能力的影响 

本品可能导致头晕和嗜睡，因此可能会影响驾驶或操作机械的能力。建议患

者在明确本品是否会影响他们从事这些活动的能力前，不要开车、操作复杂的机

器或从事其他有潜在危险的活动。 

体重增加 



在糖尿病性周围神经病理性疼痛患者和带状疱疹后神经痛的两项对照临床

研究中，体重较基线增加≥7%的发生率在苯磺酸克利加巴林组和安慰剂组分别为

4.0%和 1.6%，严重程度均为轻度，无需任何药物/非药物治疗。体重增加还与糖

尿病患者本身疾病有很大关系，若伴随血糖升高，可根据临床实际情况调整降糖

药物。短期临床试验中，体重增加没有引起重要临床意义的血压、血糖改变，但

是出现的体重增加对心血管系统的影响未知。 

外周水肿 

在开展的三项临床试验中未发生严重的外周水肿，未显示外周水肿与心血管

并发症（如高血压或充血性心力衰竭）有明确的关联。外周水肿与提示肝肾功能

减退的实验室检查变化无关。在成人糖尿病性周围神经病理性疼痛患者和带状疱

疹后神经痛患者的两项临床对照试验中，苯磺酸克利加巴林组和安慰剂组出现外

周水肿的发生率分别为 1.7%和 0.8%，严重程度均为轻中度，未行治疗即自行痊

愈/缓解。 

超敏反应 

在开展的三项临床试验中有 1 例（0.6%）接受本品 40mg bid 的糖尿病性周

围神经病理性疼痛受试者发生皮疹，无其他伴随症状，停药后皮疹消失。如果本

品治疗过程中，怀疑发生超敏反应，应停用本品，评估其他可能的过敏原因，并

开始采取其他替代治疗（如适用）。 

肾功能影响 

本品主要以原形药物形式经肾脏排泄清除。在糖尿病性周围神经病理性疼痛

患者和带状疱疹后神经痛患者中开展的两项临床试验中苯磺酸克利加巴林组和

安慰剂组出现肾功能异常的发生率分别为 1.5%和 0.3%，严重程度均为轻中度，

大部分未行治疗即自行痊愈/缓解。 

肝功能影响 

在成人糖尿病性周围神经病理性疼痛患者和带状疱疹后神经痛患者的临床

对照试验中有 6 例（2.0%）接受本品 20mg bid、4 例（1.3%）接受本品 40mg bid

的患者发生肝功能异常（转氨酶升高均未超过正常上限 3 倍），无需药物治疗可

自行缓解。2 型糖尿病患者可能患有脂肪肝，可引起肝功能检查结果异常，患者

也可能患有其他类型的肝脏疾病，多数肝脏疾病可被治疗和管理。 



药物滥用和依赖 

在糖尿病性周围神经病理性疼痛患者中以及带状疱疹后神经痛患者中开展

的三项临床试验中未观察到本品具有药物滥用/依赖的潜力。与任何一种中枢神

经系统活性药物一样，医生应仔细评估患者药物滥用史并观测是否存在本品误用

或滥用征象（例如出现耐受剂量，剂量提高，觅药行为）。 

【孕妇及哺乳期妇女用药】 

妊娠期 

本品尚未在妊娠妇女中进行充分和对照良好的临床研究，不建议在妊娠期

间使用本品。 

哺乳期 

尚无本品及其代谢物是否会经人乳汁分泌的数据，不建议在哺乳期使用本品。 

【儿童用药】 

本品在 18 岁以下患者的安全性和有效性尚未确定。 

【老年用药】 

本品在 252 位年龄≥65 岁 eGFR≥60 mL/min/1.73 m2 的老年糖尿病性周围神

经病理性疼痛患者（n=145）和带状疱疹后神经痛患者（n=107）中安全性良好，

尚无法确定 65 岁及以上的老年患者与年轻患者的反应是否不同。建议根据临床

情况和实验室检查指标，酌情调整 65 岁以上老年人的用药剂量。 

群体药代动力学分析结果显示，与年龄<65 岁（n=448）患者的暴露量相比，

年龄≥65 岁（n=232）患者的暴露量升高 7.35 ~ 25.2%，差异较小，不具有临床意

义。 

【药物相互作用】 

体外研究结果显示，苯磺酸克利加巴林对人肝微粒的七种主要 CYP 酶亚型

（CYP1A2、2B6、2C8、2C9、2C19、2D6 和 3A4）无明显抑制作用；对 CYP1A

2、CYP2B6 和 CYP3A4 酶无明显的诱导作用。苯磺酸克利加巴林不是转运体 O

ATP1B1、OATP1B3、OATP2B1、OAT1、OATP1A2、MATE1、MATE2-K、P-gp

和 BCRP 的底物，是 OAT3 和 OCT2 的底物，对 P-gp、BCRP、OATP1B1、OAT

P1B3、OATP2B1、OAT1、OATP1A2、MATE1、MATE2-K、OAT3 和 OCT2 无明

显抑制作用。 



本品与丙磺舒片（OAT3 抑制剂）、西咪替丁片（OCT2 抑制剂）的药物相互

作用临床研究中，丙磺舒片和西咪替丁片均导致本品的体内暴露增加，但均未对

其药代动力学产生具有临床意义的影响，无需剂量调整。详见表 4-1 和表 4-2。 

表 4-1 苯磺酸克利加巴林胶囊单用和与丙磺舒联用 PK 参数 

PK 参数 

（单位） 

苯磺酸克利加巴林胶囊单药 

（n=23） 

Mean（SD） 

联合丙磺舒 

（n=23） 

Mean（SD） 

GMR 

 (90%CI) 

Cmax (ng/mL) 611 (173) 721 (162) 
1.20 

 (111.26%, 128.48%) 

AUC0-t (h*ng/mL) 3190 (602) 4570 (936) 
1.43 

(138.31%, 148.10%) 

AUC0-∞ (h*ng/mL) 3250 (601) 4630 (931) 
1.42 

(137.03%, 147.50%) 

表 4-2 苯磺酸克利加巴林胶囊单用和与西咪替丁联用 PK 参数 

PK 参数 

（单位） 

苯磺酸克利加巴林胶囊单药 

（n=24） 

Mean（SD） 

联合西咪替丁

（n=24） 

Mean（SD） 

GMR 

(90%CI) 

Cmax(ng/mL) 617 (154) 687 (166) 
1.12 

(104.23%, 119.45%) 

AUC0-t(h*ng/mL) 3520 (758) 5680 (1100) 
1.62 

(156.66%, 167.45%) 

AUC0-∞(h*ng/mL) 3570 (762) 5730 (1100) 
1.61 

(155.91%, 166.79%) 

本品与盐酸二甲双胍片的药物相互作用研究结果表明，盐酸二甲双胍片能略

微降低苯磺酸克利加巴林的稳态峰浓度和总暴露量，苯磺酸克利加巴林对盐酸二

甲双胍片的药代动力学无影响。二者合用无需调整剂量。详见表 5。 

表 5 苯磺酸克利加巴林胶囊单用和与盐酸二甲双胍联用 PK 参数 

PK 参数 

（单位） 

苯磺酸克利加巴林胶囊单药 

（n=21） 

Mean（SD） 

联合二甲双胍 

（n=21） 

Mean（SD） 

GMR 

(90%CI) 

Cmax,ss(ng/mL) 1320 (308) 1070 (269) 
0.81 

(76%, 87%) 

AUC0-tau,ss(h*ng/mL) 7350 (1100) 6190 (1430) 
1.12 

(79%, 87%) 

注:Cmax,ss 为稳态峰浓度；AUC0-tau,ss 为稳态从 0 时到给药间隔时间的血药浓度-



p<0.001（图 3）。苯磺酸克利加巴林 20mg bid 组、40mg bid 组和安慰剂组，第

12 周 ADPS 相对基线下降≥30%的受试者比例分别为 74 例（61.2%）、66 例

(54.5%)和 44 例 (35.5%)；第 12 周 ADPS 相对基线下降≥50%的受试者比例分别

为 45 例(37.2%)、46 例(38.0%)和 25 例(20.2%)（图 4）。 

第二阶段是开放阶段。完成 12 周双盲治疗期研究并且未发生重大安全性问

题的受试者可自愿进入为期 14 周的开放延展治疗期，在开放延展治疗期，所有

受试者均接受苯磺酸克利加巴林 80mg/日（40mg bid）治疗，受试者根据自身耐

受情况，在研究者的指导下可调整剂量。264 例（71.0%）受试者参加延展治疗期

治疗。试验结果显示：第 26 周 VAS 较基线变化均值（标准差）为-39.09±19.590。 

 

图 3 每周 ADPS 较基线的变化 

 

图 4 第 12 周 ADPS 应答率 

【药理毒理】 

药理作用 

苯磺酸克利加巴林的作用机制尚不明确。苯磺酸克利加巴林为抑制性神经递




