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須由醫師處⽅使⽤  
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1 性狀

1.1 有效成分及含量

每⼀毫升溶液含 50μg latanoprost 和 timolol maleate 6.8 mg (相當於timolol 5 mg)。

1.2 賦形劑

Sodium chloride 
Benzalkonium chloride 
Sodium dihydrogen phosphate monohydrate 
Disodium phosphate anhydrous 
Hydrochloric acid solution (供調整pH值⾄6.0) 
Sodium hydroxide solution (供調整pH值⾄6.0) 
Water for injections 
 

1.3 劑型

點眼液劑

1.4 藥品外觀

本品為澄清、無⾊的液體。

2 適應症

開放性青光眼及⾼眼壓症，且對局部 β-blocker 治療無效時。

3 ⽤法及⽤量

3.1 ⽤法⽤量

成⼈建議劑量(包括老年⼈)
建議治療⽅式為每⽇點⼀滴眼藥⽔於病眼。
若使⽤本品，則在⽩天(早上)使⽤時，晚上眼壓較低；若是晚上使⽤，則早上或整個⽩天，眼壓較
低，⽽且晚上使⽤，會使整天24⼩時的眼壓變化幅度較⼩。
已知增加投藥頻率會降低latanoprost降眼壓的效果，因此Latanoprost-timolol maleate的每⽇的
劑量不可以超過⼀滴。
點眼藥前應先將隱形眼鏡取出，在點藥後15分鐘才可重新配戴。(⾒5.1節)
若忘記投與⼀次使⽤劑量時，下次給藥時仍應依正常劑量投與。
 
投藥⽅式
如需使⽤兩種以上局部使⽤的眼⽤製劑時，各點眼液劑應⾄少相隔五分鐘。
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根據文獻指出，當使⽤⿐淚管閉塞或將眼瞼閉合(例如兩分鐘)，可能會使全⾝吸收降低。這可能會
降低全⾝副作⽤及增加局部作⽤。

3.2 調製⽅式

體外試驗顯⽰，Xalatan與含有thiomersal之點眼液劑產品混和時會產⽣沉澱。若這類藥品須與
Xalacom併⽤時，則投予每種眼藥⽔時，⾄少需間隔5分鐘。

3.3 特殊族群⽤法⽤量

兒童和青少年
⾄今兒童和青少年使⽤Xalacom的安全性及有效性仍未確立。

4 禁忌

Latanoprost-timolol maleate 禁⽤於有下列狀況之病⼈： 
- 呼吸道疾病，包括⽀氣管性氣喘、有⽀氣管性氣喘之病史、或嚴重的慢性阻塞性肺病。
- 竇性⼼跳過慢；病態竇綜合症，竇房阻斷，pacemarker無法矯正的第⼆級或第三級房室傳導阻斷
；明顯之⼼衰竭；⼼因性休克。 
- 對 latanoprost、timolol 或本品任何成分過敏。

5 警語及注意事項

5.1 警語/注意事項

⼀般： 
隱形眼鏡可能會吸收本品所含之 benzalkonium chloride。(⾒3.1節) 
 
Latanoprost： 
虹膜⾊素變化
Latanoprost會逐漸增加虹膜棕⾊⾊素的含量。眼球顏⾊的變化是由於虹膜基質⿊素細胞的⿊⾊素
含量增加，⽽非⿊⾊素細胞的數量增加所致。通常瞳孔周圍的棕⾊⾊素沈積會向虹膜周圍擴散
，全部或部分的虹膜可能變得更偏棕⾊。⼤部分虹膜變⾊的案例屬於輕度，且臨床上可能無法發
現。單眼或雙眼虹膜⾊素沈積增加最常發⽣在含棕⾊基底之混合⾊虹膜的病⼈。本品並不會影響
虹膜上的痣及斑點。臨床試驗未曾觀察到⾊素堆積於⼩樑網狀組織或前房組織中。
⼀項為評估五年虹膜⾊素沈積⽽設計的臨床試驗顯⽰，即使繼續投與 latanoprost，也沒有因為⾊
素沈積增加⽽造成不良的後果。這些結果與⾃1996年上市以來的臨床經驗⼀致。此外，無論病⼈
是否發⽣虹膜⾊素沈積增加的現象，其眼內壓下降的程度都類似。因此，對於虹膜⾊素沈積增加
的病⼈，可以繼續⽤ latanoprost治療。這些病⼈應定期接受檢查，並且視臨床狀況考慮停藥。
虹膜⾊素沈積增加的現象通常在治療的第⼀年內開始，很少在第⼆年或第三年開始，從未在治療
第四年以後開始。虹膜⾊素沈積的進展速率隨時間漸減，到第五年就穩定下來；五年後⾊素沈積
增加的影響尚未經評估。在臨床試驗期間，虹膜的棕⾊⾊素在停⽌治療後不會繼續增加，但所造
成之顏⾊改變可能是永久性的。
接受單眼治療的病⼈會有發⽣虹膜異⾊症 (heterochromia) 的潛在可能。
眼瞼和睫⽑變化 
曾有眼瞼⽪膚變⿊與使⽤latanoprost有關的報告，這種變化是可逆的。
Latanoprost會使受治療眼睛的睫⽑和柔⽑ (vellus hair) 逐漸改變，這些變化包括睫⽑變⻑、變粗
、變⿊，睫⽑或柔⽑增多，以及睫⽑亂序⽣⻑。睫⽑的變化會在停⽌治療後回復原貌。
黃斑部⽔腫 
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在接受latanoprost治療期間曾有出現黃斑部⽔腫 (Macular oedema) 的報告，包括囊狀黃斑部⽔
腫 (cystoid macular oedema)。這種現象主要發⽣於無⽔晶體的病⼈、裝置後房⽔晶體之假性⽔
晶體症的病⼈、或已知具有黃斑部⽔腫危險因⼦的病⼈。建議於這些病⼈使⽤ latanoprost 時應
特別⼩⼼。
青光眼 
⽬前並無latanoprost-timolol⽤於治療發炎、⾎管新⽣性、慢性狹⾓閉鎖性青光眼的經驗；亦無 
latanoprost ⽤於治療假性⽔晶體症的廣⾓開放性青光眼病⼈及⾊素性青光眼的經驗。因此建議在
獲得更多臨床使⽤經驗之前，於上述狀況使⽤ latanoprost-timolol 時必須特別⼩⼼。
皰疹性⾓膜炎 
Latanoprost 在曾患有皰疹性⾓膜炎應⼩⼼使⽤，正感染單純皰疹性⾓膜炎的病⼈和病⼈曾特別
因前列腺素類似物所造成復發性皰疹性⾓膜炎應避免使⽤。
 
Timolol Maleate：
⼼⾎管和呼吸反應
局部投與可能會出現全⾝性投與⼄型腎上腺素接受體阻斷劑時所⾒到的不良反應。對於有嚴重⼼
臟病病史之病⼈，必須觀察有無⼼衰竭徵兆。局部使⽤ timolol maleate 之後，可能發⽣下列⼼
肺反應：

異型⼼絞痛 (Prinzmetal angina) 惡化 •
周邊和中央循環系統疾病惡化 •
低⾎壓•
因⼼衰竭致死•
嚴重呼吸反應，包括氣喘病⼈因⽀氣管痙攣致死•
⼼搏徐緩•

因為對傳導時間有負⾯影響，對有⼀級⼼臟傳導阻斷的病⼈使⽤⼄型阻斷劑時應⼩⼼。 
對嚴重末梢循環障礙 (例如嚴重形式的雷洛諾⽒病或雷諾⽒綜合症) 的病⼈應⼩⼼使⽤。 
患有輕/中度慢性阻塞性肺疾病之病⼈應⼩⼼使⽤ Timolol maleate，只有潛在的益處⼤於潛在的
風險才可使⽤。 
 
施⾏⼤⼿術之前，應考慮逐漸停⽤⼄型腎上腺素接受體阻斷劑。⼄型腎上腺素接受體阻斷劑會減
低⼼臟對⼄型腎上腺素接受體所介導之反射刺激產⽣反應的能⼒，可能會增加⼿術過程中全⾝⿇
醉的危險性。曾有在⿇醉期間發⽣⻑時間嚴重低⾎壓，也有⼼臟復甦及維持⼼跳速率困難的報告
。在⼿術期間，⼄型腎上腺素接受體阻斷劑的作⽤可⽤⾜量的腎上腺素接受體作⽤劑逆轉。
⼄型阻斷劑眼科產品可能會阻斷全⾝性⼄型促進劑的效果例如腎上腺素。如果病⼈使⽤ Timolol 
時應告知⿇醉師。
低⾎糖症
⼄型腎上腺素接受體阻斷劑可能增加糖尿病治療藥物的降⾎糖作⽤，也會遮蔽低⾎糖症的病徵和
症狀，對於⾃發性⾎糖過低或接受胰島素或⼝服降⾎糖劑治療的糖尿病病⼈ (尤其是糖尿病病情不
穩定的病⼈)，使⽤⼄型腎上腺素接受體阻斷劑時必須謹慎⼩⼼。
甲狀腺機能亢進 
⼄型腎上腺素接受體阻斷劑亦會遮蔽某些甲狀腺機能亢進的病徵與症狀。突然停⽌治療會使這種
情況惡化。 
過敏反應 
有特異反應性病史或對各種過敏原有嚴重急性過敏性反應病史的病⼈，在使⽤⼄型腎上腺素接受
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體阻斷劑時，可能對這些過敏原的重複激發產⽣更強烈的反應，如以腎上腺素常⽤劑量來處理此
類病⼈的急性過敏反應時，可能會無效。
重症肌無⼒ 
Timolol maleate 曾有使某些重症肌無⼒病⼈的肌⾁無⼒或肌無⼒症狀惡化 (如複視、上瞼下垂、
全⾝無⼒) 的極少報告。
脈絡膜剝離和⾓膜疾病 
曾有過濾⼿術後接受降眼壓劑的療程中發⽣脈絡膜剝離 (choroidal detachment) 的報告。
眼科⼄型阻斷劑產品可能會引起眼睛乾澀。有⾓膜疾病的病⼈應⼩⼼。

5.3 操作機械能⼒

投與點眼液劑時可能會造成短暫的視覺模糊。在此種狀況消退之前，病⼈不可開⾞或操作機械。

6 特殊族群注意事項

6.1 懷孕

尚未針對孕婦進⾏適當且控制良好的臨床試驗。只有在潛在效益超過對胎兒的潛在危險時，⽅可
在懷孕期間使⽤ latanoprost-timolol maleate (⾒10.3節 Latanoprost 和 Timolol Maleate)。

6.2 哺乳

Latanoprost和它的代謝產物可能會分泌⾄乳汁中。⼝服與點眼藥後，在乳汁中可檢測到 timolol 
maleate。因為可能會使哺乳嬰兒產⽣嚴重的不良反應，故應權衡本品對⺟親的重要性，決定停⽌
授乳抑或停藥。

6.3 有⽣育能⼒的女性與男性

Latanoprost 在動物研究中尚未發現對雄性或雌性⽣育能⼒有任何影響。⼤鼠的⽣殖和⽣育研究
顯⽰，Timolol Maleate在⾼達相當於投與⼈類眼⽤最⾼建議劑量後全⾝暴露量 21,000 倍的劑量
時，對雄性或雌性⼤鼠的⽣育⼒都沒有不良影響。（⾒10.3節損害⽣育⼒ — Latanoprost 和 
Timolol Maleate）

7 交互作⽤

尚未進⾏latanoprost-timolol maleate的特定藥品交互作⽤試驗。
已接受⼝服⼄型腎上腺素接受體阻斷劑治療的病⼈，若投與latanoprost-timolol maleate，可能會增
強對眼內壓或全⾝性⼄型阻斷劑的已知作⽤。不建議同時併⽤兩種以上的局部⼄型腎上腺素接受體阻
斷劑。
同時投與兩種眼⽤前列腺素(prostaglandin)類似物後，曾有眼內壓異常升⾼之報告。因此，不建議同
時使⽤兩種以上前列腺素、前列腺素類似物或前列腺素衍⽣物。
當timolol maleate與腎上腺素併⽤時，偶爾有瞳孔放⼤的報告。
當timolol maleate與下列藥物併⽤時，可能會有加成效應，導致低⾎壓及／或明顯⼼搏徐緩的情形：

鈣離⼦通道阻斷劑•
使兒茶酚胺耗竭的藥物(catecholamine-depleting drugs)或⼄型腎上腺素接受體阻斷劑•
抗⼼律不整藥物 (包含amiodarone)•
⽑地黃苷(digitalis glycosides)•
guanethidine•

在合併使⽤CYP2D6抑制劑 (例如quinidine, fluoxetine, paroxetine) 和timolol時，已有報導可能會加
重全⾝性⼄型阻斷作⽤(例如降低⼼跳速率、憂鬱)。
⼄型腎上腺素接受體阻斷劑可能會增加糖尿病治療藥物的降⾎糖作⽤。 (⾒5.1節)。
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8 副作⽤/不良反應

8.1 臨床重要副作⽤/不良反應

Latanoprost/timolol maleate
在 latanoprost/timolol maleate的臨床試驗中，曾觀察到下列藥物不良反應。
藥物不良反應表1：Latanoprost/Timolol Maleate

系統
器官
分類

藥物不良反應

神經
系統
障礙

頭痛

眼部
障礙

視覺異常、⾓膜障礙、⾓膜炎(keratitis)、結膜炎(conjunctivitis)、結膜障礙、瞼緣炎(bl
epharitis)、多⽑症(hypertrichosis)（睫⽑和眼瞼柔⽑變化(eyelash and vellus hair cha
nges of the eyelid)；睫⽑變⻑、變粗、⾊素沉澱和數量增加）、眼睛疼痛、畏光(phot
ophobia)、眼睛刺激感、眼睛充⾎(eye hyperaemia)、虹膜⾊素沈積(iris hyperpigme
ntation)、折射異常(errors of refraction)

⾎管
障礙

⾼⾎壓

⽪膚
與⽪
下組
織障
礙

⽪疹、⽪膚障礙

 
在latanoprost / timolol maleate的臨床試驗中，曾觀察到下列不良事件；其與試驗藥物的因果關
係尚未確立。
感染：感染、竇炎、上呼吸道感染。
代謝與營養障礙：糖尿病、⾼膽固醇⾎症。
精神障礙：抑鬱症。
眼部障礙：⽩內障、視野缺損。
肌⾁骨骼與結締組織障礙：關節炎。
 
Latanoprost:
在單⼀成分latanoprost的臨床試驗和上市後使⽤經驗中，還曾觀察到額外的藥物不良反應。
藥物不良反應表2：Latanoprost

系統
器官
分類

藥物不良反應

感染 皰疹性⾓膜炎* 
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神經
系統
障礙

暈眩* 

眼部
障礙

黃斑部⽔腫，包括囊狀黃斑部⽔腫* (macular oedema including cystoid macular 
oedema)；⾓膜糜爛* (corneal erosion)；點狀⾓膜炎* (punctate keratitis)；⾓膜
⽔腫*(corneal oedema)；葡萄膜炎* (uveitis)；虹膜炎* (iritis)；眼結膜假性天瘡*(
pseudopemphigoid of ocular conjunctiva)；睫⽑倒插*(trichiasis)；畏光*(photo
phobia)；眼部刺激感(灼熱、有沙⼦的感覺、發癢、刺痛、異物感)；視覺模糊*；
眼瞼⽔腫(eyelid oedema)；睫⽑和眼瞼柔⽑變化(eyelash and vellus hair change
s of the eyelid)（睫⽑變⻑、變粗、⾊素沉澱和數量增加）*；眼瞼的局部⽪膚反
應* (localised skin reaction on the eyelids)；虹膜囊腫* (iris cyst)；眼眶周圍和眼
⽪的改變造成的眼瞼溝加深* (periorbital and lid changes resulting in deepening 
of the eyelid sulcus)；眼瞼部位的⽪膚變⿊* (darkening of the palpebral skin of 
the eyelids)

⼼臟
障礙

不穩定型⼼絞痛*、⼼絞痛*；⼼悸*

呼吸
道、
胸腔
與縱
膈障
礙

急性氣喘發作*、氣喘惡化*；氣喘*；呼吸困難*

胃腸
道障
礙

嘔吐*、噁⼼*

⽪膚
與⽪
下組
織障
礙

⽪疹；搔癢症*

肌⾁
骨骼
與結
締組
織障
礙

肌痛*；關節痛*

全⾝
疾病
與投

胸痛*
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藥部
位狀
況

*上市後發現藥物不良反應
 
Timolol Maleate（眼⽤藥）：
以單⼀成分timolol maleate⽤於眼睛時，還曾觀察到額外的藥物不良反應。
藥物不良反應表3：Timolol Maleate（眼⽤藥）

系統器
官分類

藥物不良反應

免疫系
統障礙

全⾝性過敏反應之徵兆及症狀，包括過敏性反應、⾎管⽔腫、蕁⿇疹、搔癢症、
局部和全⾝性之⽪疹

代謝與
營養障
礙

糖尿病病⼈的低⾎糖遮蔽症狀；厭食症

精神障
礙

⾏為改變與精神障礙，包括精神紊亂、幻覺、焦慮、定向⼒障礙、神經質及記憶
喪失、失眠、憂鬱症；惡夢

神經系
統障礙

腦⾎管意外、腦缺⾎、暈眩、重症肌無⼒的徵兆及症狀增加、感覺異常、嗜眠、
頭痛、昏厥

眼睛障
礙

囊狀黃斑部⽔腫(cystoid macular edema)、濾過⼿術後的脈絡膜剝離(choroidal 
detachment following filtration surgery)、⾓膜糜爛(corneal erosion)、⾓膜
炎(keratitis)、複視(diplopia)、⾓膜敏感度降低、眼睛刺激性徵兆及症狀（如灼
熱、刺痛、發癢、流淚、發紅）、眼睛乾澀、眼瞼下垂(ptosis)、眼瞼炎(blephar
itis)、視覺障礙，包括屈光變化、視覺模糊

⽿與迷
路障礙

⽿鳴

⼼臟障
礙

⼼跳停⽌、⼼臟衰竭、⼼臟傳導阻滯、房室傳導阻滯、充⾎性⼼臟衰竭、⼼絞痛
惡化、⼼律不整、⼼搏徐緩、⼼悸

⾎管障
礙

跛⾏、⼿腳冰冷、低⾎壓、Raynaud⽒現象

呼吸
道、胸
腔與縱
膈障礙

呼吸衰竭、肺⽔腫、⽀氣管痙攣（主要出現於先前已患有⽀氣管痙攣疾病之病
⼈）、咳嗽、呼吸困難、⿐充⾎

胃腸道
障礙

腹膜後纖維化(retroperitoneal fibrosis)、腹痛、嘔吐、腹瀉、⼝乾、味覺障礙、
消化不良、噁⼼

⽪膚與 ⽪疹、乾癬狀⽪疹、假性天疱瘡(pseudopemphigoid)、乾癬惡化、禿髮
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系統器
官分類

藥物不良反應

⽪下組
織障礙 

肌⾁骨
骼與結
締組織
障礙

肌痛、全⾝性紅斑性狼瘡

⽣殖系
統與乳
房障礙

性功能障礙、性慾減退、陽痿、Peyronie⽒症

全⾝疾
病與投
藥部位
狀況

胸痛、⽔腫、衰弱、疲勞

   

 
使⽤含有磷酸鹽緩衝液的眼藥⽔時通報的不良反應。
某些有⾓膜明顯受損的病⼈，曾報導在使⽤含磷眼藥⽔發⽣⾓膜鈣化，但非常罕⾒。

9 過量

倘若發⽣latanoprost-timolol過量，應依症狀加以治療。 
個別成分的過量資訊如下： 
 
Latanoprost：
已知Latanoprost服⽤過量會造成眼睛刺痛感及結膜充⾎，尚無產⽣其他眼部副作⽤。 
倘若意外服食latanoprost時，下列資訊可能有⽤： 
⼀瓶2.5 ml藥瓶含有125 μg的latanoprost。超過90%的Latanoprost會在⾸次通過肝臟時代謝。健康
志願者每公⽄體重靜脈輸注3μg時，並未產⽣任何症狀，但是以每公⽄體重輸注5.5⾄10μg時，則會
產⽣噁⼼、腹痛、頭暈、疲倦、熱潮紅和流汗等症狀。以Latanoprost臨床7倍劑量局部投予中度⽀氣
管氣喘病⼈的眼睛，並不會引發⽀氣管收縮。(⾒10.3節Latanoprost：全⾝性／眼部作⽤)。
Timolol Maleate：
報告指出，不⼩⼼使⽤timolol maleate眼藥⽔過量引起的全⾝性作⽤與全⾝性⼄型腎上腺素接受體阻
斷劑的全⾝性作⽤類似，例如頭暈、頭痛、呼吸短促、⼼搏徐緩、⽀氣管痙攣和⼼跳停⽌。(⾒8.1節
Timolol Maleate (眼⽤藥))
體外研究顯⽰，藉由透析⽅法容易將timolol從⼈類⾎漿或全⾎排除。
在腎衰竭病⼈的研究顯⽰，timolol不易藉由透析⽅法排除。

10 藥理特性

10.1 作⽤機轉
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Xalacom含有兩種成分：latanoprost和timolol maleate，分別經由不同的作⽤機轉降低已升
⾼的眼內壓，⽽且合併療法比使⽤單⼀成分療法更能降低眼內壓。
 
Latanoprost：
Latanoprost是⼀種prostaglandin F2α的類似物，為⼀選擇性prostanoid FP接受體作⽤劑，可
藉由增加眼房⽔液之流出量來降低眼壓，其眼房⽔主要經由葡萄膜鞏膜途徑流出，亦經由⼩樑
網狀組織途徑。
 
Timolol Maleate：
Timolol是⼄型-1和⼄型-2 (非選擇性的)腎上腺素接受體阻斷劑，不具有明顯的內⽣性擬交感神
經、直接⼼肌抑制或局部⿇醉（膜穩定）等活性。
 

10.2 藥效藥理特性

Latanoprost：
臨床試驗顯⽰， latanoprost對眼房⽔液之產⽣無明顯作⽤，亦未發現latanoprost對⾎液房⽔
障壁有任何作⽤。
短期使⽤latanoprost時，不會引起假性⽔晶體症病⼈眼睛後段之螢光滲漏。
尚未發現Latanoprost的臨床劑量對⼼⾎管或呼吸系統有任何藥理作⽤。
 
Timolol Maleate：
對於健康的受試者和⼼臟病病⼈，⼄型腎上腺素接受體阻斷劑都會減少⼼輸出量。對於⼼肌功
能嚴重受損的病⼈，⼄型腎上腺素接受體阻斷劑會抑制維持適當⼼臟功能所需的交感神經系統
刺激作⽤。
阻斷氣管和⽀氣管的⼄型腎上腺素接受體，以致無法抗衡副交感神經活性，會造成氣道阻抗增
加。這種作⽤對於患有氣喘或其他⽀氣管痙攣疾病的病⼈很危險(⾒4節及5.1節Timolol 
Maleate)。
不論是否伴有青光眼，將timolol maleate眼藥⽔局部使⽤於眼睛時，可使已升⾼或正常的眼內
壓下降。眼內壓升⾼是青光眼視野缺損發病的主要危險因⼦。眼內壓愈⾼，發⽣青光眼視野缺
損和視神經損傷的可能性愈⼤。
⽬前仍未確立timolol maleate降低眼內壓的真正作⽤機轉。由⼈體眼壓測量法(Tonography)和
螢光光度測定法研究顯⽰，它主要的作⽤可能與減少眼房⽔的形成有關。然⽽，某些研究亦曾
觀察到眼房⽔的流出量略微增加。

10.3 臨床前安全性資料

已建立單⼀主成分在眼睛及全⾝的安全性資料。在兔⼦，局部施以固定的合併治療或同時投與
latanoprost 和 timolol 眼藥⽔時，並未觀察到在眼睛及全⾝出現任何不良反應。藥理、基因毒
性及致癌性的安全性試驗均顯⽰這⼆種主成分對⼈類並無特別的危險。Latanoprost不會影響兔
⼦眼睛⾓膜傷⼝的癒合，但是當timolol的投與次數每天超過⼀次，則會抑制兔⼦及猴⼦眼睛⾓
膜傷⼝癒合的過程。
 
Latanoprost：
全⾝性／眼部的作⽤
Latanoprost對眼睛及全⾝性的毒性作⽤已在數種動物上觀察過。⼀般⽽⾔，對Latanoprost的
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耐受性良好，因為其產⽣全⾝毒性劑量⾄少為臨床眼⽤劑量之1000倍。以⾼劑量之
Latanoprost（⼤約為臨床劑量每公⽄體重100倍）靜脈輸注於未⿇醉之猴⼦，可觀察到呼吸頻
率增加的現象，其可能之原因為引起短暫之氣管收縮。猴⼦以每公⽄體重500 mcg之
Latanoprost之劑量靜脈輸注投藥，對其⼼臟⾎管系統並無重⼤作⽤。動物實驗並未觀察到過敏
現象。
於兔⼦或猴⼦投與達每⽇每眼100μg之劑量（臨床上每⽇每眼約1.5g之劑量，並未觀察到對眼
睛之毒性作⽤）。臨床上使⽤劑量及猴⼦的試驗中，latanoprost對於眼內⾎液循環沒有影響
，或者影響甚⼩。
慢性毒性試驗顯⽰，每⽇每眼投與6μg之Latanoprost會引起瞼裂增⼤。此⼀作⽤為可逆性的
，且只會發⽣於超過臨床使⽤劑量時。在⼈類並未觀察到此⼀現象。
 
致癌性
在⼩鼠和⼤鼠的試驗顯⽰，latanoprost不具致癌性。
 
致突變性
細菌基因回復突變試驗、⼩鼠淋巴基因突變試驗和⼩鼠微核試驗顯⽰，latanoprost不具致突變
性。⼈類淋巴細胞的體外試驗中觀察到染⾊體變異(aberration)。天然的前列腺素F2α也有類似
的作⽤，顯⽰此⼀種類別效應。
此外，在⼤鼠非排定DNA合成的致突變性體外/體內試驗顯⽰，latanoprost不具潛在的致突變
性。
 
損害⽣育⼒
由Latanoprost的動物試驗可知其對雄性或雌性的⽣殖能⼒無影響。⼤鼠胚胎毒性試驗於每公⽄
體重每天5、50、250μg的latanoprost 靜脈注射劑量下，並未觀察到胚胎毒性。然⽽，以靜脈
注射⽅式給予每天每公⽄體重5μg 或更⾼劑量的latanoprost時，會導致兔⼦胚胎死亡。對兔⼦
靜脈注射⼤約相當於⼈體劑量100倍的latanoprost劑量，會引起胚胎與胎兒的毒性，其特徵是
懷孕延遲再吸收(late resorption)和流產的機率增加，以及胎兒體重降低。
 
致畸胎性(Teratogenesis)
未曾檢測到latanoprost的致畸胎性。
 
Timolol Maleate：
致癌性
在⼤鼠⼝服投與 timolol maleate 的⼆年試驗顯⽰，服食timolol maleate 300 mg/公⽄體重
/天(約為投與⼈類眼⽤最⾼建議劑量後全⾝暴露量的42,000倍)的雄性⼤鼠，腎上腺嗜鉻細胞瘤
的發⽣率有統計學上顯著的增加。在服食相當於⼈類眼⽤最⾼建議劑量14,000倍的⼤鼠則未觀
察到類似的差別。
在⼩鼠的終⾝研究發現，服食500 mg/公⽄體重/天(約為⼈類眼⽤最⾼建議劑量之全⾝暴露量的
71,000倍)的雌性⼩鼠良性及惡性肺部腫瘤，良性⼦宮息⾁及乳腺癌的發⽣率都有統計學上顯著
的增加；但服食5或50 mg/公⽄體重/天的劑量(分別為投與⼈類眼⽤最⾼建議劑量後全⾝暴露量
的700及7,000倍)，則無此種現象。後來⼀項在雌性⼩鼠死後檢驗其⼦宮與肺部的研究發現，接
受500 mg/公⽄體重/天的雌性⼩鼠肺部腫瘤的發⽣率在統計學上有顯著的增加。
在服食timolol maleate 500 mg/公⽄體重/天的雌⼩鼠，乳腺癌的發⽣率增加，還伴有⾎清催
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乳激素 (prolactin) 濃度升⾼；但服食5或50 mg/公⽄體重/天的劑量，不會伴有此種現象。囓齒
類動物乳腺癌的發⽣率增加與投與其他數種會使⾎清催乳激素升⾼的治療藥物有關，但是⾎清
催乳激素濃度與乳腺腫瘤的關係，⽬前尚未在⼈體確立。
 
致突變性
以活體(⼩鼠)微核測試法及細胞遺傳學測試法(劑量⾼達800 μg/mL)，以及體外腫瘤細胞轉形測
試法(劑量⾼達100 μg/mL)進⾏測試，結果顯⽰timolol maleate沒有致突變可能性。在Ames試
驗，使⽤最⾼濃度的timolol maleate (5,000或10,000 mcg/⽫)在實驗菌株TA100 會伴隨逆突
變菌落(revertants)有統計學上顯著的升⾼(七次重複測試)，但在其餘三種菌株則否。在以實驗
菌株TA100所做的分析中，未觀察到⼀致的劑量反應關係，試驗組與對照組逆突變菌落的比值
⼩於2，這個比值等於2通常被視為陽性Ames試驗的標準。
 
損害⽣育⼒
⼤鼠的⽣殖和⽣育研究顯⽰，在⾼達相當於投與⼈類眼⽤最⾼建議劑量後全⾝暴露量21,000倍
的劑量時，對雄性或雌性⼤鼠的⽣育⼒都沒有不良影響。
 
致畸胎性(Teratogenesis)
對⼩鼠、⼤鼠及兔⼦的致畸性研究顯⽰，在⾼達50 mg/公⽄體重/天的劑量時(相當於投與⼈類
眼⽤最⾼建議劑量後全⾝暴露量的7,000倍)，無胎兒畸形。雖然在此劑量有發現⼤鼠胎兒延遲
骨化，但對出⽣後的發育沒有不良影響。在⼩鼠，1000 mg/公⽄體重/天的劑量(相當於⼈體投
與最⾼建議眼⽤劑量後全⾝暴露量142,000倍)對⺟體有毒性，也會導致胎兒再吸收
(resorption)的數⽬增加。兔⼦在相當於投與⼈類眼⽤最⾼建議劑量後全⾝暴露量14,000倍的劑
時量，也有胎兒再吸收(resorption)數⽬增加的現象，但沒有明顯的⺟體毒性。

11 藥物動⼒學特性

Latanoprost Timolol Maleate：
雖然投與latanoprost-timolol maleate後的1⾄4⼩時，會發現眼房⽔內latanoprost⽔解⽽成的酸性
代謝物的濃度⼤約比單⼀療法增加⼆倍，但是並未觀察到latanoprost和timolol maleate之間具任何
藥動學⽅⾯的交互作⽤。
 
Latanoprost：
吸收
Latanoprost透過⾓膜被吸收，這種isopropyl ester類的前驅藥在此被⽔解為具有⽣物活性的酸。在
⼈類的實驗顯⽰，⼤約在局部投與latanoprost⼆⼩時後，latanoprost在眼房⽔液中可以達到尖峰濃
度。 
分佈 
在⼈體分佈體積是0.16±0.02公升/公⽄體重。局部投與latanoprost之後，前4⼩時可在眼房⽔液中
檢測到latanoprost酸，但⾎漿僅有頭1⼩時可檢測到latanoprost酸。 
代謝 
Latanoprost是⼀種isopropyl ester類的前驅藥，在經由⾓膜內的酯酶(esterase)⽔解為具有⽣物活
性的酸。進入全⾝循環之活性latanoprost酸主要在肝臟經由脂肪酸β氧化作⽤代謝為1,2-dinor及
1,2,3,4-terano代謝產物。 
排泄 
靜脈注射及局部給藥後，latanoprost酸迅速從⾎漿排除(半衰期＝17分鐘)。全⾝廓清率約每公⽄體
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重每分鐘7 毫升(7 ml/min/kg)。經β氧化作⽤後，代謝產物主要由腎臟排除。局部給藥及靜脈注射後
，分別約有88%及98%的投與劑量在尿液中回復。 
 
Timolol Maleate：
Timolol maleate點眼液劑⼤約在局部投與⼀⼩時後，在眼房⽔達到尖峰濃度；部分劑量會被全⾝性
地吸收，⽽且每天⼀次、在每個眼睛局部投與⼀滴眼藥⽔ (300μg/天) 後的10⾄ 20分鐘，可以達到
最⾼的⾎漿濃度1 ng/ml。Timolol maleate在⾎漿的半衰期約為六⼩時。Timolol maleate在肝臟被
充分地代謝。代謝產物與部分原形timolol maleate會經由尿液排出體外。

12 臨床試驗資料

研究劑量的試驗顯⽰，latanoprost-timolol maleate降低平均⽩天眼內壓的效果明顯比
latanoprost和timolol maleate⼀天⼀次的單⼀療法好。⼆個對照、雙盲、為期六個⽉的臨床試驗顯
⽰，以眼內壓在25 mmHg以上的病⼈為受試對象，比較latanoprost-timolol maleate與
latanoprost和timolol maleate單⼀療法在降低眼內壓⽅⾯的效果。先以timolol maleate 治療2⾄
4週後(眼內壓比開始時平均降低了5 mmHg)，再分別以latanoprost-timolol maleate、latanoprost 
和timolol maleate（⼀天⼆次）繼續治療六個⽉，觀察到latanoprost-timolol maleate 、
latanoprost和timolol maleate分別可使平均⽩天眼內壓再降低3.1、2.0和0.6 mmHg。在六個⽉的
開放式延⻑試驗中，latanoprost-timolol maleate仍可維持它降低眼內壓的效果。
Latanoprost-timolol maleate 在給藥後⼀⼩時內開始作⽤，六⾄八⼩時之間出現最⼤的治療效果。
重複給藥的療程中，在每次給藥後，適當的降眼內壓效果可以維持24⼩時。

13 包裝及儲存

13.1 包裝

LDPE瓶⼦(5毫升)和滴管(滴管尖頭)、HPDE旋轉瓶蓋、LDPE材質的外蓋。 
 
每瓶含2.5毫升的點眼液劑。

13.2 效期

請參閱外盒標⽰。
開啟容器後的架儲期：四週。

13.3 儲存條件

未開啟的藥瓶：於2-8℃冷藏。 
開啟後的容器：儲存於25℃以下，且使⽤勿超過4週。 
容器請存放於紙盒中。 
避光儲存。 
 

15 其他

使⽤前須將外蓋除去。
CDS 20220225-2

製造廠

Pfizer Manufacturing Belgium 
N.V.

Rijksweg 12, 2870 Puurs, Belgium
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藥商

暉致醫藥股份有限公司 臺北市信義區信義路５段7號27樓

112.05.26
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