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（守らないと現在の症状が悪化したり、副作用・事故が起こりやすくなります）

使用上の注意
してはいけないこと

次の人は服用しないでください
（１）本剤又は本剤の成分、ピペラジン誘導体（レボセチリジン、ヒドロキシジンを含む）によりアレルギー症状を起こしたことがある人。
（２）次の診断を受けた人。　腎臓病
（３）15歳未満の小児。
本剤を服用している間は、次のいずれの医薬品も使用しないでください
他のアレルギー用薬（皮膚疾患用薬、鼻炎用内服薬を含む）、抗ヒスタミン剤を含有する内服薬等（かぜ薬、鎮咳去痰薬、乗物酔い薬、
催眠鎮静薬等）及びテオフィリン、リトナビル又はピルシカイニド塩酸塩水和物を含有する内服薬
服用後、乗物又は機械類の運転操作をしないでください
（眠気等があらわれることがあります。）
授乳中の人は本剤を服用しないか、本剤を服用する場合は授乳を避けてください
服用前後は飲酒しないでください

相談すること
次の人は服用前に医師又は薬剤師に相談してください
（１）医師の治療を受けている人。
（２）次の診断を受けた人。　肝臓病、てんかん
（３）けいれん発作を起こしたことがある人。
（４）妊婦又は妊娠していると思われる人。
（5）高齢者。
（6）薬などによりアレルギー症状を起こしたことがある人。
（7）アレルギーによる症状か他の原因による症状かはっきりしない人。
（8）気管支ぜんそく、アトピー性皮膚炎等の他のアレルギー疾患の診断を受けたことがある人。
服用後、次の症状があらわれた場合は副作用の可能性があるので、直ちに服用を中止し、この説明文書を持って医師又は薬剤師に
相談してください

(裏面に続く)

ご使用に際して、この説明文書を必ずお読みください。また、必要な時読めるよう大切に保管してください。
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２.

３.

４.
５.
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２.

寝る前に1錠、
翌日の夜まで

すぐれた効果が持続

    花粉症によるくしゃみ、鼻みず、
  鼻づまり等の症状が出始めたら、
症状の軽い早い時期から

医療用成分
セチリジン塩酸塩

を配合

関係部位

倦怠感、頭痛、頭重感、ふらふら感、しびれ感、めまい、浮遊感、不眠、
ふるえ、抑うつ、自殺願望、興奮、攻撃性、無力感、知覚異常、幻覚、
意志に反する体の動き、意識消失、健忘

精神神経系

症　　状

吐き気・嘔吐、食欲不振、胃部不快感、消化不良、腹痛、腹部不快感、
胃痛、口唇炎、口唇の乾燥感、味覚異常、口内炎、腹部膨満感、
食欲亢進、舌のはれ

動悸、血圧上昇、不整脈

発疹・発赤、じんましん、むくみ、かぶれ、かゆみ、水ぶくれ

充血、かすみ、異常な眼球の動き、まぶたのはれ

息苦しさ、せき

尿蛋白、尿糖、頻尿、血尿、排尿困難、尿失禁

耳なり、月経異常、胸痛、ほてり、関節痛、手足のこわばり、嗅覚異常、
鼻出血、脱毛、体重増加、筋肉痛、発熱

消化器

循環器

皮　膚

目

呼吸器

泌尿器

その他
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　　　　　　　　　　　　＜用法・用量に関連する注意＞
（１）定められた用法・用量を厳守してください。
（２）花粉など季節性アレルギー性鼻炎による症状に使用する場合は、花粉飛散期に入って症状が

出始めたら、症状の軽い早い時期からの服用が効果的です。
（３）1週間服用しても症状の改善がみられない場合又は症状の改善がみられても2週間を超えて

服用する場合は、この説明文書を持って医師又は薬剤師に相談してください。
（4）錠剤の取り出し方:右図のように錠剤の入っているPTPシートの凸部を指先で強く押して裏面

のアルミ箔を破り、取り出して服用してください。
    （誤ってそのまま飲み込んだりすると食道粘膜に突き刺さる等思わぬ事故につながります。）

【成分・分量と働き】
1錠中

【保管及び取扱い上の注意】
（１）直射日光の当たらない湿気の少ない涼しい所に保管してください。
（２）小児の手の届かない所に保管してください。
（３）他の容器に入れかえないでください。（誤用の原因になったり品質が変わることがあります。）
（４）使用期限（外箱に記載）を過ぎた製品は服用しないでください。

添加物：乳糖、セルロース、無水ケイ酸、ステアリン酸Mg、ヒプロメロース、酸化チタン、マクロゴール

年齢 １回量 １日服用回数

15歳未満の小児
成人（15歳以上） 1錠 1回（就寝前）

服用しないこと

成分 分量 働き

セチリジン塩酸塩 10 mg 花粉、ハウスダストなどによるくしゃみ、鼻みず、鼻づまりを抑えます。

【お問い合わせ先】

症状の名称 症　　状
服用後すぐに、皮膚のかゆみ、じんましん、声のかすれ、くしゃみ、
のどのかゆみ、息苦しさ、動悸、意識の混濁等があらわれる。

発熱、かゆみ、発疹、黄疸（皮膚や白目が黄色くなる）、褐色尿、
全身のだるさ、食欲不振等があらわれる。

血液中の成分である血小板の数が減ることにより、鼻血、
歯ぐきからの出血、青あざ等の出血症状があらわれる。

ショック（アナフィラキシー）

けいれん

肝機能障害

血小板減少

まれに下記の重篤な症状が起こることがあります。その場合は直ちに医師の診療を受けてください。

【効　　　能】
花粉、ハウスダスト（室内塵）などによる次のような鼻のアレルギー症状の緩和：くしゃみ、鼻みず、鼻づまり

【用法・用量】
下記の１回量を水又はお湯と一緒に服用してください。

（１）購入した薬局・薬店
（２）グラクソ・スミスクライン株式会社
　　コンシューマーヘルスケア事業本部　お客様相談室
 　【電　　話】 03－5786－6315
 　【受付時間】 9：00～17：00（土、日、祝日を除く）
（３）上記以外の時間で、誤飲、誤用、過量使用等の緊急のお問い合わせは下記機関もご利用いただけます。
 連絡先：公益財団法人　日本中毒情報センター　中毒110番
 電　話：  072－727－2499（24時間、365日対応）

製造販売元 ：　　　　　　　　　　　　　　　　　東京都渋谷区千駄ヶ谷4丁目6番15号

服用後、次の症状があらわれることがあるので、このような症状の持続又は増強がみられた場合には、服用を中止し、この説明文書を
持って医師又は薬剤師に相談してください
　口のかわき、便秘、下痢、眠気

３.
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ご使用に際して、この説明文書を必ずお読みください。
また、必要な時読めるよう大切に保管してください。

第1類医薬品

（守らないと現在の症状が悪化したり、副作用・事故が起こりやすくなります）
1.	次の人は服用しないでください
	 （1）	本剤又は本剤の成分、ピペラジン誘導体（レボセチリジン、ヒドロキシジンを含む）に

よりアレルギー症状を起こしたことがある人。
	（2）次の診断を受けた人。
	 	 	 		腎臓病
	（3）15歳未満の小児。
2.	本剤を服用している間は、次のいずれの医薬品も使用しないでください
	 	 	他のアレルギー用薬（皮膚疾患用薬、鼻炎用内服薬を含む）、抗ヒスタミン剤を含有する
内服薬等（かぜ薬、鎮咳去痰薬、乗物酔い薬、催眠鎮静薬等）及びテオフィリン、リトナビ
ル又はピルシカイニド塩酸塩水和物を含有する内服薬

3.	服用後、乗物又は機械類の運転操作をしないでください
	 	 （眠気等があらわれることがあります。）
4.	授乳中の人は本剤を服用しないか、本剤を服用する場合は授乳を避けてください
5.	服用前後は飲酒しないでください

1.	次の人は服用前に医師又は薬剤師にご相談ください
	 （1）医師の治療を受けている人。
	（2）次の診断を受けた人。
	 	 	 		肝臓病、てんかん
	（3）けいれん発作を起こしたことがある人。
	（4）妊婦又は妊娠していると思われる人。
	（5）高齢者。
	（6）薬などによりアレルギー症状を起こしたことがある人。
	（7）アレルギーによる症状か他の原因による症状かはっきりしない人。
	（8）	気管支ぜんそく、アトピー性皮膚炎等の他のアレルギー疾患の診断を受けたことが

ある人。
2.		服用後、次の症状があらわれた場合は副作用の可能性がありますので、直ちに服用を中
止し、この文書を持って医師又は薬剤師にご相談ください

関 係 部 位 症　　　状

精神神経系
倦怠感、頭痛、頭重感、ふらふら感、しびれ感、めまい、浮遊感、不眠、ふる
え、抑うつ、自殺願望、興奮、攻撃性、無力感、知覚異常、幻覚、意志に反す
る体の動き、意識消失、健忘

消　 化　 器 吐き気・嘔吐、食欲不振、胃部不快感、消化不良、腹痛、腹部不快感、胃痛、口
唇炎、口唇の乾燥感、味覚異常、口内炎、腹部膨満感、食欲亢進、舌のはれ

循　 環　 器 動悸、血圧上昇、不整脈
皮 膚 発疹・発赤、じんましん、むくみ、かぶれ、かゆみ、水ぶくれ

目 充血、かすみ、異常な眼球の動き、まぶたのはれ

学術課 薬制部 品　管 安　管

初  校

★裏面につづく

鼻炎用持続性内服薬（日本薬局方 セチリジン塩酸塩錠）

ストナリニZ
◦�ストナリニ Zは、第2世代抗ヒスタミン剤に分類されるセチリジン塩酸塩を配合した鼻アレ
ルギー専用の鼻炎症状改善薬です。

◦�くしゃみ、鼻水、鼻づまりなどのアレルギー症状を緩和します。
◦�1日1回就寝前の服用で効きます。なお、花粉などの季節性のアレルギー性鼻炎症状に使用す
る場合は、症状が出始めたら早めに服用すると効果的です。

ストナリニZ.indd   1 12.12.11   9:59:58 AM



製造販売元

佐藤製薬株式会社
東京都港区元赤坂1丁目5番27号

本製品についてのお問い合わせは、お買い求めの
お店又は下記にお願い申し上げます。

佐藤製薬株式会社　お客様相談窓口
電話　０３（５４１２）７３９３

受付時間：９：００～１７：００（土、日、祝日を除く）

副作用被害救済制度のお問い合わせ先

（独）医薬品医療機器総合機構
http://www.pmda.go.jp/kenkouhigai.html
電話　0120-149-931（フリーダイヤル）

（1）直射日光の当たらない湿気の少ない涼しい所に保管してください。
（2）小児の手の届かない所に保管してください。
（3）他の容器に入れ替えないでください。
（誤用の原因になったり、品質が変わるおそれがあります。）

（4）使用期限をすぎた製品は、服用しないでください。

保管及び取扱い上の注意

1− ①

〔効　能〕──────────────────────────────────────
花粉、ハウスダスト（室内塵）などによる次のような鼻のアレルギー症状の緩和：くしゃみ、鼻
みず、鼻づまり
〔用法・用量〕────────────────────────────────────
下記の1回服用量を就寝前に服用します。

年　齢 1回服用量 1日服用回数
成人（15歳以上） 1錠 1回
15歳未満 服用しないでください。

〈用法・用量に関連する注意〉
（1）定められた用法・用量を厳守してください。
（2）�花粉など季節性アレルギー性鼻炎による症状に使用する場合は、花粉飛散期に入って症状

が出始めたら、症状の軽い早い時期からの服用が効果的です。
（3）�1週間服用しても症状の改善がみられない場合又は症状の改善がみられても2週間を超え

て服用する場合は、この文書を持って医師又は薬剤師にご相談ください。
（4）錠剤の取り出し方

右図のように錠剤の入っているPTPシートの凸部を指先で強く押して裏面の
アルミ箔を破り、取り出してお飲みください。（誤ってそのまま飲み込んだりす
ると食道粘膜に突き刺さる等思わぬ事故につながります。）

〔成分・分量と働き〕1錠中───────────────────────────────

成　分 分　量 働　き

セチリジン塩酸塩 10mg 花粉、ハウスダストなどによるくしゃみ、鼻みず、鼻づまり
を抑えます。

添加物として、乳糖、セルロース、無水ケイ酸、ステアリン酸Mg、ヒプロメロース、酸化チタ
ン、マクロゴールを含有します。

おしだす

関 係 部 位 症　　　状
呼 吸 器 息苦しさ、せき
泌 尿 器 尿蛋白、尿糖、頻尿、血尿、排尿困難、尿失禁

そ　 の　 他 耳なり、月経異常、胸痛、ほてり、関節痛、手足のこわばり、嗅覚異常、鼻
出血、脱毛、体重増加、筋肉痛、発熱

まれに下記の重篤な症状が起こることがあります。その場合は直ちに医師の診療を受け
てください。

症状の名称 症　　　状
ショック

（アナフィラキシー）
服用後すぐに、皮膚のかゆみ、じんましん、声のかすれ、くしゃみ、
のどのかゆみ、息苦しさ、動悸、意識の混濁等があらわれる。

けいれん

肝機能障害 発熱、かゆみ、発疹、黄疸（皮膚や白目が黄色くなる）、褐色尿、全身
のだるさ、食欲不振等があらわれる。

血小板減少 血液中の成分である血小板の数が減ることにより、鼻血、歯ぐきか
らの出血、青あざ等の出血症状があらわれる。

3.		服用後、次の症状があらわれることがありますので、このような症状の持続又は増強が
みられた場合には、服用を中止し、この文書を持って医師又は薬剤師にご相談ください

　	　口のかわき、便秘、下痢、眠気
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－１－

2013年６月改訂（第23版）
（「処方せん医薬品」指定の解除）

　※2012年5月改訂（第22版）

日本標準商品分類番号
８７４４９

持続性選択H1受容体拮抗・
アレルギー性疾患治療剤
日本薬局方
セチリジン塩酸塩錠

貯　　法：室温保存
使用期限：包装に表示

【禁　　　忌】（次の患者には投与しないこと）
⑴　本剤の成分又はピペラジン誘導体（レボセチリジン、ヒ
ドロキシジンを含む）に対し過敏症の既往歴のある患者

⑵　重度の腎障害（クレアチニンクリアランス10mL/min未満）
のある患者［高い血中濃度が持続するおそれがある。］

【組成・性状】
販　売　名 ジルテック錠５ ジルテック錠10
有効成分
（１錠中）

日局セチリジン塩酸塩
５mg

日局セチリジン塩酸塩
10mg

添　加　物
乳糖水和物、結晶セルロース、
軽質無水ケイ酸、ステアリン酸
マグネシウム、ヒプロメロース、
酸化チタン、マクロゴール400

乳糖水和物、結晶セルロース、
軽質無水ケイ酸、ステアリン酸
マグネシウム、ヒプロメロース、
酸化チタン、マクロゴール400

剤　　　形 白色のフィルムコート錠 白色のフィルムコート錠

外　　　形

直　　　径 約６mm 約７mm
厚　　　さ 約３mm 約３mm
質　　　量 約88mg 約119mg
識別コード 622 623

【効能・効果】
〔成人〕
アレルギー性鼻炎
蕁麻疹、湿疹・皮膚炎、痒疹、皮膚そう痒症
〔小児〕
アレルギー性鼻炎
蕁麻疹、皮膚疾患（湿疹・皮膚炎、皮膚そう痒症）に伴うそう痒

【用法・用量】
〔10mg錠〕
通常、成人にはセチリジン塩酸塩として１回10mgを１日１回、
就寝前に経口投与する。
なお、年齢、症状により適宜増減するが、最高投与量は１日
20mgとする。
〔５mg錠〕
〔成人〕
通常、成人にはセチリジン塩酸塩として１回10mgを１日１回、
就寝前に経口投与する。
なお、年齢、症状により適宜増減するが、最高投与量は１日
20mgとする。
〔小児〕
通常、７歳以上15歳未満の小児にはセチリジン塩酸塩として１
回５mgを１日２回、朝食後及び就寝前に経口投与する。

用法・用量に関連する使用上の注意
腎障害患者では、血中濃度半減期の延長が認められ、血中濃
度が増大するため、クレアチニンクリアランスに応じて、下
表のとおり投与量の調節が必要である（「薬物動態」の項参照）。
なお、クレアチニンクリアランスが10mL/min未満の患者へ
の投与は禁忌である。

成人患者の腎機能に対応する用法・用量の目安（外国人データ）

クレアチニンクリアランス（mL/min）
≧80 50～79 30～49 10～29

推奨用量 10mgを
1日1回

10mgを
1日1回

5mgを
1日1回

5mgを
2日に1回

腎障害を有する小児患者では、各患者の腎クリアランスと体
重を考慮して、個別に用量を調整すること。

【使用上の注意】
1．慎重投与（次の患者には慎重に投与すること）
⑴腎障害のある患者〔高い血中濃度が持続するおそれがある。
（「用法・用量に関連する使用上の注意」及び「薬物動態」
の項参照）〕

⑵肝障害のある患者〔高い血中濃度が持続するおそれがある。
（「薬物動態」の項参照）〕
⑶高齢者〔高い血中濃度が持続するおそれがある。（「高齢者へ
の投与」及び「薬物動態」の項参照）〕

⑷てんかん等の痙攣性疾患又はこれらの既往歴のある患者
〔痙攣を発現するおそれがある。〕

2．重要な基本的注意
⑴眠気を催すことがあるので、本剤投与中の患者には自動車
の運転等危険を伴う機械の操作には従事させないよう十分
注意すること。

⑵本剤を季節性の患者に投与する場合は、好発季節を考えて、
その直前から投与を開始し、好発季節終了時まで続けるこ
とが望ましい。

⑶本剤の使用により効果が認められない場合には、漫然と長
期にわたり投与しないように注意すること。

3．相互作用
併用注意（併用に注意すること）
薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

テオフィリン 併用により、テオフィリンの
薬物動態に変化はないが、本
剤の曝露量の増加が報告され
ている。

機序は明らかで
はないが、本剤
のクリアランス
が16%減少する。

リトナビル 併用により、本剤の曝露量の
増加（40%）及びリトナビルの
曝露量のわずかな変化（－11
%）が報告されている。

リトナビルにより
本剤の腎排泄が
阻害される可能
性が考えられる。

中枢神経抑制剤
アルコール

中枢神経系に影響を与える可
能性があるため、中枢神経抑
制剤あるいはアルコールと併
用する際は注意すること。

中枢神経抑制作
用が増強される
可能性がある。

ピルシカイニド
塩酸塩水和物

併用により両剤の血中濃度が
上昇し、ピルシカイニド塩酸
塩水和物の副作用が発現した
との報告がある。

機序は明らかで
はない。

4．副作用
〔成人〕
承認時までの成人を対象とした調査1,396例中189例（13.5％）
に副作用又は臨床検査値の異常変動が認められた。副作用は
1,396例中140例（10.0％）にみられ、主なものは眠気84例
（6.0％）、倦怠感12例（0.9％）、口渇９例（0.6％）、嘔気７例
（0.5％）であった。また、主な臨床検査値の異常変動はAST

※

錠5 錠10
承 認 番 号 21000AMY00144 21000AMY00145
薬 価 収 載 1998年 8 月 1998年 8 月
販 売 開 始 1998年 9 月 1998年 9 月
再審査結果 2008年10月 2008年10月
用法・用量追加 2009年 4 月 －
国 際 誕 生 1986年11月 1986年11月



－２－

（GOT）上昇1.4％（17／1,182例）、ALT（GPT）上昇1.5％（18／
1,181例）、好酸球増多0.8％（9／1,114例）、総ビリルビン上昇
0.5％（6／1,133例）であった。
成人を対象とした市販後の使用成績調査5,759例（小児163例
を含む）中207例（3.6％）に臨床検査値異常を含む副作用が認
められた。主な副作用は眠気149件（2.6％）、倦怠感９件
（0.2％）、口渇９件（0.2％）、浮動性めまい８件（0.1％）、頭痛
６件（0.1％）等であった。（再審査終了時）
〔小児〕
ジルテックドライシロップの承認時までの小児を対象とした
臨床試験602例中25例（4.2％）に臨床検査値異常変動を含む副
作用が認められた。主なものはALT（GPT）上昇８例（1.3％）、
眠気６例（1.0％）であった。
⑴重大な副作用
1）ショック、アナフィラキシー様症状（頻度不明注））
ショック、アナフィラキシー様症状（呼吸困難、血圧低
下、蕁麻疹、発赤等）があらわれることがあるので、観
察を十分に行い、異常が認められた場合には投与を中止
し、適切な処置を行うこと。

2）痙攣（0.1％未満）
異常が認められた場合には、投与を中止し、適切な処置
を行うこと。

3）肝機能障害、黄疸（頻度不明注））
AST（GOT）、ALT（GPT）、γ-GTP、LDH、Al-Pの上昇
等の肝機能障害（初期症状：全身倦怠感、食欲不振、発
熱、嘔気等）、黄疸があらわれることがあるので、観察
を十分に行い、異常が認められた場合には投与を中止し、
適切な処置を行うこと。

4）血小板減少（頻度不明注））
血小板減少があらわれることがあるので、観察を十分に
行い、異常が認められた場合には投与を中止し、適切な
処置を行うこと。

⑵その他の副作用
次のような副作用が認められた場合には、必要に応じ、減
量、投与中止等の適切な処置を行うこと。

0.1％～5％未満 0.1％未満 頻度不明注）

精神
神経系

眠気、倦怠感 頭痛、頭重感、ふ
らふら感、しびれ
感、めまい、浮遊
感

不眠、振戦、抑うつ、
激越、攻撃性、無力
症、錯感覚、幻覚、不
随意運動、意識消
失、健忘、自殺念慮

消化器 口渇、嘔気、食
欲不振

胃不快感、下痢、
消化不良、腹痛、
腹部不快感、胃痛、
口唇炎、便秘、口
唇乾燥感、嘔吐、
味覚異常、口内炎

腹部膨満感、食欲
亢進

循環器 動悸、血圧上昇、 
不整脈（房室ブロッ
ク、期外収縮、頻
脈、発作性上室性
頻拍、心房細動）

血　液 好酸球増多 好中球減少、リン
パ球増多、白血球
増多、白血球減
少、単球増多、血
小板増加、血小板
減少

過敏症 発疹、蕁麻疹、浮
腫、かぶれ、そう
痒感、血管浮腫

多形紅斑

眼 結膜充血、霧視 眼球回転発作
肝　臓 ALT（GPT）上昇、

AST（GOT）上昇、
総ビリルビン上昇

Al-P上昇

腎臓・
泌尿器

尿蛋白、BUN上昇、
尿糖、ウロビリノ
ーゲンの異常、頻
尿、血尿

排尿困難、遺尿、
尿閉

その他 耳鳴、月経異常、
胸痛、ほてり、息
苦しさ

関節痛、手足のこ
わばり、嗅覚異常、
鼻出血、脱毛、咳
嗽、体重増加、筋
肉痛

注）市販後の自発報告等又は外国での報告のため頻度不明。

5．高齢者への投与
本剤は、主として腎臓から排泄される（「薬物動態」の項参
照）が、高齢者では腎機能が低下していることが多く、高い
血中濃度が持続するおそれがあるので、低用量（例えば５
mg）から投与を開始するなど慎重に投与し、異常が認められ
た場合は減量又は休薬するなど適切な処置を行うこと。

6．妊婦、産婦、授乳婦等への投与
⑴妊婦又は妊娠している可能性のある婦人には、治療上の有
益性が危険性を上回ると判断される場合にのみ投与するこ
と。〔動物実験（ラット）で胎盤を通過することが報告され
ている。〕

⑵授乳中の婦人には本剤投与中は授乳を避けさせること。
〔ヒト乳汁中へ移行することが報告されている。〕

7．小児等への投与
低出生体重児、新生児、乳児又は２歳未満の幼児に対する安
全性は確立していない（国内における使用経験が少ない）。

8．臨床検査結果に及ぼす影響
本剤は、アレルゲン皮内反応を抑制するため、アレルゲン皮
内反応検査を実施する３～５日前より本剤の投与を中止する
ことが望ましい。

9．過量投与
徴候、症状：本剤の過量投与により錯乱、散瞳、落ち着きの
なさ、鎮静、傾眠、昏迷、尿閉があらわれることがある。
処置：必要に応じ対症療法を行うこと。本剤の特異的な解毒
剤はなく、また本剤は透析で除去されない。

10．適用上の注意
薬剤交付時
PTP包装の薬剤はPTPシートから取り出して服用するよう
指導すること。
（PTPシートの誤飲により、硬い鋭角部が食道粘膜へ刺入し、
更には穿孔を起こして縦隔洞炎等の重篤な合併症を併発する
ことが報告されている。）

【薬 物 動 態】
1．血中濃度
⑴血漿中濃度の推移
〔成人〕
健康成人にセチリジン塩酸塩錠10mgを単回経口投与した
場合、速やかに吸収され、投与約1.4時間後に最高血漿中
濃度（Cmax）214.5ng/mLに達し、血漿中濃度消失半減期は
約７時間であった。また、20mgを単回経口投与した場合、
投与量の増加に伴ってCmaxの上昇、AUCの増大が認め
られた。健康成人に１日１回20mgを７日間連続経口投与
した場合、蓄積性は認められなかった1）。

成人におけるセチリジン塩酸塩錠単回投与時の血漿中濃度の推移

成人におけるセチリジン塩酸塩錠単回投与時の薬物動態パラメータ

投与量 Tmax
（hr）

Cmax
（ng/mL）

T1/2
（hr）

AUC
（mg･hr/L）

10mg 1.44±0.50 214.5± 35.3 6.73±2.30 2.0±0.3
20mg 1.50±0.38 438.1±111.8 6.79±1.85 3.9±0.9

（平均値±標準偏差、n＝8）
また、健康成人にセチリジン塩酸塩ドライシロップ0.8gを
単回経口投与した場合、速やかに吸収され、投与約0.82時
間後に最高血漿中濃度（Cmax）413.6ng/mLに達し、血漿中
濃度消失半減期は約８時間であった2）。
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成人におけるセチリジン塩酸塩錠・ドライシロップ単回投与時の血漿中濃度の推移

成人におけるセチリジン塩酸塩錠・ドライシロップ単回投与時の薬物動態パラメータ

投与量 Tmax
（hr）

Cmax
（ng/mL）

T1/2
（hr）

AUC
（mg･hr/L）

10mg錠 1.13±0.52 440.9±144.7 8.36±1.63 3.0±0.8
ドライシロップ

0.8g 0.82±0.39 413.6±130.5 8.03±1.45 2.8±0.8

（平均値±標準偏差、n＝24）
〔小児〕
日本人の通年性アレルギー性鼻炎患児又は皮膚疾患患児を
対象とした臨床試験５試験、570例から得られた血清中濃
度値994点を用い、母集団薬物動態解析（非線形混合効果モ
デル法、NONMEM）を行った。その結果、体重が共変量
として認められ、２～６歳の小児（本年齢層における体重
の中央値：18.0kg）の全身クリアランス（CL/F）は1.64L/h、
分布容積（V/F）は11.9L、７～14歳の小児（同：31.0kg）の
CL/Fは2.11L/h、V/Fは17.7Lと推定された。また、2.5mg
１日２回投与時の定常状態時最低血清中濃度（Css min）及
び最高血清中濃度（Css max）は、それぞれ58±25ng/mL及
び214±50ng/mL（平均±標準偏差＊、以下同様）と推定さ
れ、５mg１日２回投与時のCss min及びCss maxは、それ
ぞれ100±40ng/mL及び308±74ng/mLと推定された3）。
＊）1000例の血清中濃度推移をシミュレーションしたとき
の推定値
⑵血漿蛋白結合率
14C標識-セチリジン0.1、１及び10μg/mL濃度の in vitroに
おけるヒト血漿蛋白との結合率は、平均92％（90.7～
92.5％）であった（平衡透析法）4）。

2．代謝・排泄
健康成人にセチリジン塩酸塩10mg又は20mgを単回経口投与
した場合、24時間後までに投与量の約50％が未変化体として
尿中に排泄された。健康成人に１日１回20mgを７日間連続
経口投与した場合、血漿中に酸化的脱アルキル体がわずかに
認められた。また、未変化体の１日投与量に対する尿中排泄
率は、１日目は24時間後までに約58％、７日目は約70％であっ
た1）。

3．腎障害患者での体内動態（参考：外国人データ）
腎障害患者（クレアチニンクリアランス：7-60mL/min）にセ
チリジン塩酸塩10mgを単回経口投与した場合、腎機能正常
者に比べ血清中濃度は持続し、血清中濃度消失半減期の延長
が認められた5）。
腎障害患者におけるセチリジン塩酸塩の薬物動態パラメータ

クレアチニンクリアランス
（mL/min）

Tmax
（hr）

Cmax
（ng/mL）

T1/2
（hr）

AUC
（mg･hr/L）

＞90（n＝5） 0.9±0.2 313± 45 7.4±3.0 2.7±0.4
31-60（n＝5） 1.1±0.2 356± 64 19.2±3.3 6.9±1.8
7-30（n＝5） 2.2±1.1 357±172 20.9±4.4 10.7±2.4

（平均値±標準偏差）
また、血液透析患者（クレアチニンクリアランス：≦７mL/
min、n＝５）にセチリジン塩酸塩10mgを透析開始３時間前に
経口投与した場合、血清中濃度消失半減期は平均19.3時間で
延長が認められた6）。
4．肝障害患者での体内動態（参考：外国人データ）
原発性胆汁性肝硬変患者にセチリジン塩酸塩10mgを単回経
口投与した場合、肝機能正常成人5）に比べ、血清中濃度消失
半減期の延長、Cmaxの上昇、AUCの増大が認められた7）。こ
れらの成績から、高度の肝障害患者では、低用量（例えば通
常用量の半量）から投与を開始するなど慎重に投与すること。

肝障害患者におけるセチリジン塩酸塩の薬物動態パラメータ
投　与　量

（被験者、例数）
Tmax
（hr）

Cmax
（ng/mL）

T1/2
（hr）

AUC
（mg･hr/L）

10mg
（肝機能正常成人、n＝14） 1.0±0.5 384±103 7.4±1.6 3.3±0.9

10mg
（原発性胆汁性肝硬変患者、n＝6） 1.0±0.4 498±118 13.8±1.8 6.4±1.6

（平均値±標準偏差）
5．高齢者での体内動態（参考：外国人データ）
高齢者（年齢：平均77歳、クレアチニンクリアランス：平均
53mL/min）にセチリジン塩酸塩10mgを単回経口投与した場
合、成人（年齢：平均53歳、クレアチニンクリアランス：平
均87mL/min）に比べ、血清中濃度消失半減期の延長とCmax
の上昇が認められ、これらの薬物動態パラメータの変化は、
腎機能の低下によるものと考えられた5）。
高齢者におけるセチリジン塩酸塩の薬物動態パラメータ
投　与　量

（被験者、例数）
Tmax
（hr）

Cmax
（ng/mL）

T1/2
（hr）

AUC
（mg･hr/L）

10mg
（成　人、n＝14） 1.0±0.5 384±103 7.4±1.6 3.3±0.9

10mg
（高齢者、n＝16） 0.9±0.3 460± 59 11.8±5.4 5.6±1.8

（平均値±標準偏差）
【臨 床 成 績】
1．臨床効果
⑴成人
国内延べ178施設で実施されたアレルギー性鼻炎、蕁麻疹、
湿疹・皮膚炎、痒疹、皮膚そう痒症636例における一般臨床試
験及び二重盲検比較試験の概要は次のとおりであった8）～11）。

疾　患　名 改善率（｢中等度改善｣以上の症例/総症例）

アレルギー性鼻炎 49.6％（ 66/133）

蕁麻疹 77.3％（211/273）

湿疹・皮膚炎 65.9％（ 81/123）

痒疹 57.7％（ 30/ 52）

皮膚そう痒症 74.5％（ 41/ 55）
（10mg１日１回投与例について集計）

また、アレルギー性鼻炎及び蕁麻疹を対象とした二重盲検比
較試験において本剤の有用性が確認されている。
⑵小児
1）アレルギー性鼻炎
i）二重盲検比較試験（投与期間２週間、解析対象122例）12）
国内28施設で通年性アレルギー性鼻炎を対象とした二重盲検
比較試験において、セチリジン塩酸塩ドライシロップ［２歳
以上７歳未満：１回0.2g（セチリジン塩酸塩として2.5mg）を
１日２回、７歳以上15歳未満：１回0.4g（セチリジン塩酸塩と
して５mg）を１日２回］あるいはプラセボを２週間投与した。
総合鼻症状スコア（くしゃみ発作、鼻汁、鼻閉、鼻内そう痒
感）の変化量を下表に示した。その結果から、プラセボに対
する本薬の優越性が検証された。なお、小児の通年性アレル
ギー性鼻炎に対するケトチフェンフマル酸塩を対照とする二
重盲検比較試験では、有効性について非劣性は示されなかっ
た。

全治療評価期間における総合鼻症状スコアa）の変化量

群 例数

ベースライン
評価期間

全治療
評価期間 変化量b）

平均値
（標準偏差）

平均値
（標準偏差）

平均値
（標準偏差）

調整済み平均値c）
（標準誤差）

セチリジン
塩酸塩 122 6.66

（1.26）
4.79
（1.96）

1.87
（1.79）

1.85
（0.18）

プラセボ 117 6.84
（1.52）

5.51
（2.04）

1.33
（1.79）

1.25
（0.18）

セチリジン塩酸塩
vs プラセボ

点推定値c） 95％信頼区間c） p値
0.60 ［0.15～1.05］p＝0.0087

a）総合鼻症状スコアが10を超える患児は組入れから除外
b）変化量＝｛ベースライン評価期間（治験薬投与開始日の前3日間）－全治療評価期間｝
c）ベースライン評価期間スコア及び年齢層を共変量とした共分散分析により算出

ii）一般臨床試験（投与期間12週間、解析対象36例）13）
国内19施設で通年性アレルギー性鼻炎を対象に実施され、総
合鼻症状スコアのベースライン評価期間からの変化量の推移



－４－

（平均値±標準偏差）は、投与４週時：2.81±2.62、投与８週
時：3.66±2.75、投与12週時：3.40±3.01であり、効果は投与
終了時まで減弱することなく、安定していた。

2）蕁麻疹、皮膚疾患（湿疹・皮膚炎、皮膚そう痒症）に伴うそう痒
i）二重盲検比較試験（投与期間２週間、解析対象134例）14）
国内29施設でアトピー性皮膚炎を対象とした二重盲検比較試
験において、セチリジン塩酸塩ドライシロップ［３歳以上７
歳未満：１回0.2g（セチリジン塩酸塩として2.5mg）を１日２
回、７歳以上15歳未満：１回0.4g（セチリジン塩酸塩として
５mg）を１日２回］あるいはケトチフェンフマル酸塩ドライ
シロップ［３歳以上７歳未満：１回0.6g（ケトチフェンとし
て0.6mg）を１日２回、７歳以上15歳未満：１回１g（ケトチ
フェンとして１mg）を１日２回］２週間投与した。そう痒の
重症度の変化量を下表に示した。その結果から、ケトチフェ
ンフマル酸塩に対する本薬の非劣性が検証された。

全治療評価期間におけるそう痒の重症度の変化量

群 例数a）
ベースライン
評価期間

全治療
評価期間 変化量b）

平均値
（標準偏差）

平均値
（標準偏差）

平均値
（標準偏差）

調整済み平均値c）
（標準誤差）

セチリジン
塩酸塩 134 2.41

（0.52）
1.96

（0.64）
0.45

（0.67）
0.43

（0.05）
ケトチフェン
フマル酸塩 126 2.40

（0.52）
1.88

（0.63）
0.52

（0.62）
0.51

（0.05）

セチリジン塩酸塩
vs ケトチフェン
フマル酸塩

点推定値c） 95％信頼区間c）

－0.08 ［－0.22～0.06］

a）変化量が算出可能な被験者数
b）変化量＝｛ベースライン評価期間（治験薬投与開始日の前3日間）－全治療評価期間｝
c）ベースライン評価期間のそう痒の重症度及び年齢層を共変量とした共分散分析に
より算出

ii）一般臨床試験（投与期間12週間、解析対象73例）15）
国内25施設で蕁麻疹、湿疹・皮膚炎、痒疹、皮膚そう痒症を
対象に実施され、そう痒の重症度の治療期開始日からの変化
量の推移（平均値±標準偏差）は、投与４週時：0.83±0.79、
投与８週時：0.97±0.90、投与12週時：1.03±0.90であり、効
果は投与終了時まで減弱することなく、安定していた。
2．眠気に対する影響（小児）
国内４つの小児臨床試験の併合解析の結果、セチリジン塩酸
塩の眠気の発現率は1.0%（5/480例）と低かった13～16）。小児通年
性アレルギー性鼻炎に対するプラセボを対照とした二重盲検
比較試験の結果、セチリジン塩酸塩の眠気の発現率は1.0%未
満（1/122例）であり、プラセボ（0/117例）と同程度であった12）。

【薬 効 薬 理】
1．ヒスタミンH1受容体拮抗作用
ヒスタミンH1受容体に選択的に結合することにより、ヒス
タミンの作用を阻害する。ヒスタミンH2、ドパミン、アセ
チルコリン、セロトニンの各受容体に対する親和性は低く
（ラット、モルモット）17）、中枢神経系におけるヒスタミンH1
受容体への影響が少ない（ラット）18）。摘出臓器（ヒト気管支
平滑筋）のヒスタミン反応を濃度依存的に抑制した19）。また、
ヒスタミン誘発皮膚反応及びヒスタミン誘発鼻症状を抑制し、
その作用は速効的かつ持続的であった（ヒト）20），21）。
2．好酸球に対する作用
好酸球に対しin vitro及びin vivoにおいて遊走抑制を示し、
好酸球活性化の指標であるスーパーオキサイド産生を抑制し
た（ヒト）22），23）。

3．メディエーター遊離抑制作用
ヒト肺切片からのロイコトリエン及びプロスタグランジンD2
遊離を抑制した24）。

【有効成分に関する理化学的知見】
一般名：セチリジン塩酸塩（Cetirizine Hydrochloride）
化学名：2-(2-{4-[(RS)-(4-Chlorophenyl)(phenyl)methyl]

piperazin-1-yl}ethoxy)acetic acid dihydrochloride
構造式：

※

分子式：C21H25ClN2O3･2HCl
分子量：461.81
融　点：204～210℃（分解）
性　状：白色の結晶性の粉末である。水に極めて溶けやすく、

エタノール（99.5）に溶けにくい。0.1mol/L塩酸試液に
溶ける。水溶液（１→10）は旋光性を示さない。

分配係数：24.3（pH７、水-オクタノール系）

【包　　　装】
ジルテック錠５：PTP100錠（10錠×10）、PTP500錠（10錠×50）
ジルテック錠10：PTP100錠（10錠×10）、PTP280錠（14錠×20）、

PTP500錠（10錠×50）、PTP1000錠（10錠×100）、
500錠（瓶）
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［審 議 結 果］ 

 平成２４年１０月１７日開催された一般用医薬品部会において、下記の承認

条件を付した上で本品目を承認して差し支えないとされ、薬事・食品衛生審議

会薬事分科会に報告することとされた。 

 

［承 認 条 件］ 

 承認後、少なくとも３年間の安全性に関する製造販売後調査を実施すること。 
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日本標準商品分類番号

８７３３９９
８７２１８９

EPA製剤

（イコサペント酸エチル・軟カプセル剤）

：室温保存貯 法
：外箱に表示使用期限

900mg600mg300mg

21600AMZ0040900021000AMZ0081000021000AMZ00809000承 認 番 号

2004年6月1998年12月1998年12月薬 価 収 載

2004年7月1999年1月1999年1月販 売 開 始

2009年3月再審査結果

【禁忌（次の患者には投与しないこと）】

出血している患者（血友病、毛細血管脆弱症、消化管潰
瘍、尿路出血、喀血、硝子体出血等）［止血が困難となる
おそれがある。］

】組成・性状【

エパデールS300 エパデールS600 エパデールS900販 売 名

1包中　日局
イコサペント酸
エチル 900mg

1包中　日局
イコサペント酸
エチル 600mg

1包中　日局
イコサペント酸
エチル 300mg

成分・含量

トコフェロール

ゼラチン
D-ソルビトール
濃グリセリン

パラオキシ安息香酸エチル
パラオキシ安息香酸プロピル

カプセル
本 体

添 加 物

微黄色透明・軟カプセル剤色調・剤形

直径約4mm の球形外 形

MO20DMO20AMO209
識別コード
(分包に表示)

※※【効能・効果】【用法・用量】

効能・効果 用法・用量

閉塞性動脈硬化症に
伴う潰瘍、疼痛及び
冷感の改善

イコサペント酸エチルとして、通常、
成人1回600mgを1日3回、毎食直後に経口
投与する。
なお、年齢、症状により適宜増減す
る。

高脂血症 イコサペント酸エチルとして、通常、
成人1 回9 0 0 m g を1 日2 回又は1 回6 0 0 m g を
1日3回、食直後に経口投与する。
ただし、トリグリセリドの異常を呈す
る場合には、その程度により、 1回
900mg、1日3回まで増量できる。

】使用上の注意【

1. 慎重投与（次の患者には慎重に投与すること）
(1) 月経期間中の患者
(2) 出血傾向のある患者
(3) 手術を予定している患者
［(1)～(3)　出血を助長するおそれがある。］
(4) 抗凝血剤あるいは血小板凝集を抑制する薬剤を投与中の
患者（「相互作用」の項参照）

2. 重要な基本的注意
(1) 本剤を閉塞性動脈硬化症に伴う潰瘍、疼痛及び冷感の改
善に用いる場合、治療にあたっては経過を十分に観察し、
本剤で効果がみられない場合には、投与を中止し、他の療
法に切り替えること。また、本剤投与中は定期的に血液検
査を行うことが望ましい。

(2) 本剤を高脂血症に用いる場合には、次の点に十分留意す
ること。
1) 適用の前に十分な検査を実施し、高脂血症であること
を確認した上で本剤の適用を考慮すること。
2) あらかじめ高脂血症治療の基本である食事療法を行
い、更に運動療法や高血圧・喫煙等の虚血性心疾患のリ
スクファクターの軽減等も十分に考慮すること。
3) 投与中は血中脂質値を定期的に検査し、治療に対する
反応が認められない場合には投与を中止すること。
相 互 作 用3.
併用注意（併用に注意すること）

薬 剤 名 等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

抗凝血剤
ワルファリン
等

血小板凝集を抑制
する薬剤
アスピリン
インドメタシン
チクロピジン塩
酸塩
シロスタゾール
等

出血傾向をきたすお
それがある。

イコサペント酸エ
チルは抗血小板作
用を有するので、
抗凝血剤、血小板
凝集を抑制する薬
剤との併用により
相加的に出血傾向
が増大すると考え
られる。

1



※※ 副 作 用4.
閉塞性動脈硬化症患者及び高脂血症患者を対象とした国内
臨床試験及び製造販売後の使用成績調査において、本剤を使
用した14,605例中、647例（4.4％）に副作用が認められてい
る。（再審査終了時）
血清中トリグリセリドが高値の患者を対象とした二重盲検

比較試験における、1回900mg 1日2回投与あるいは1回600mg

1日3回投与において、それぞれ241例中9例（3.7％）及び235

例中9例（3.8％）に副作用が認められている。（用法・用量
追加承認時）
副 作 用
以下のような副作用があらわれた場合には、症状に応じて
適切な処置を行うこと。

0.1％未満 頻度不明0.1～5％未満

発疹、 痒
感等

過敏症注1）

皮下出血、血尿、
歯肉出血、眼底出
血、鼻出血、消化
管出血等

出血傾向注2）

血 液 貧血等

悪心、腹部
不快感、下
痢 、 腹 痛 、
胸やけ

嘔吐、食欲不振、
便秘、口内炎、口
渇、腹部膨満感等

消 化 器

AST(GOT)・
ALT(GPT)・
Al−P・
γ-GTP・
LDHの上昇
等の肝機能
障害

黄疸

肝臓注2）

BUN・クレアチ
ニンの上昇

腎 臓

咳嗽 呼吸困難呼吸器注2）

CK(CPK) の
上昇

頭痛・頭重感、め
まい、ふらつき、
眠気、不眠、顔面
潮紅、ほてり、発
熱、動悸、浮腫、
しびれ、関節痛、
頻尿、尿酸上昇、
全身 怠感

女性化乳
房

そ の 他

発現頻度は承認時（用法・用量追加承認時を含む）までの臨
床試験及び使用成績調査の結果を合わせて算出した。
注1）このような症状があらわれた場合には投与を中止する

こと。
注2）観察を十分に行い、異常が認められた場合には投与を

中止し、適切な処置を行うこと。
5. 妊婦・産婦・授乳婦等への投与
(1) 妊娠中の投与に関する安全性は確立していないので、妊
婦又は妊娠している可能性のある婦人には治療上の有益性
が危険性を上回ると判断される場合にのみ投与すること。

(2) 授乳中の婦人には投与しないことが望ましいが、やむを
得ず投与する場合には授乳を避けさせること。
［動物実験（ラット）で乳汁中に移行することが報告さ
れている。］

6. 小児等への投与
低出生体重児、新生児、乳児、幼児又は小児に対する安全
性は確立していない（使用経験がない）。
7. 適用上の注意
服用時
(1) 本剤は空腹時に投与すると吸収が悪くなるので食直後に
服用させること。

(2) 本剤は噛まずに服用させること。
8. その他の注意
コントロール不良の高血圧症を有し、他の抗血小板剤を併
用した症例において、脳出血があらわれたとの報告がある。

】薬 物 動 態【

※※ 1. 血漿中濃度
健常成人男子に本剤2,700mg*を食直後に単回経口投与した
ところ、投与約6時間後に最高血漿中濃度に達した。
エパデールカプセル300を1回600mgあるいは900mg、1日3

回、毎食直後に連日4週間経口投与したところ、血漿中濃度
はおよそ投与開始1週間後に定常状態に達した。
エパデールカプセル300を1回900mg、1日2回（朝・夕）あ
るいは1回600mg、1日3回（朝・昼・夕）、食直後に8日間反
復経口投与したときの薬物動態は類似しており、血漿中濃度
は投与日数に従い徐々に上昇し、いずれの群においても投与
5～6日目に定常状態に達した1)。
*：本剤の承認された1回用量は、900mgまでである。
2. 排泄（参考）
雄ラットに14C標識EPA−Eを経口投与したところ、投与168

時間までの尿中への排泄は2.7％、糞中へは16.7％であった。
なお、呼気中へ放射活性の44.4％が排泄された2）。

】臨 床 成 績【

エパデールS300・600データ
高脂血症を対象とした臨床試験における全般改善度は、中
等度改善以上47.5％(19/40)であった3,4）。
エパデールカプセル300データ（参考）
1. 閉塞性動脈硬化症
二重盲検比較試験を含む臨床試験5～8）において、末梢血
流障害による潰瘍、安静時疼痛及び冷感を有する閉塞性動
脈硬化症に対する有用性は、有用以上55.9％(52/93)、や
や有用以上88.2％(82/93)であった。

※※ 2. 高脂血症
二重盲検比較試験を含む臨床試験9～14）において、高脂

血症に対する全般改善度は、改善以上43.8％(163/372)、
軽度改善以上68.0％(253/372)であった。
長期投与試験（24～52週間）10～14）では、血清総コレス
テロール（投与前値220mg/dL以上 137例）は3～6％、血清
トリグリセリド（投与前値150mg/dL以上  97例）は14～
20％それぞれ低下し、その作用は安定したものであった。
血清中トリグリセリドが高値の患者を対象とした二重盲

検比較試験において、エパデールカプセル300を1回
900mg、1日2回（朝・夕）あるいは1回600mg、1日3回
（朝・昼・夕）、食直後に12週間投与したとき、1日2回投与
（230例、血清TGの投与前値256.7mg/dL）及び1日3回投与
（224例、血清TGの投与前値249.4mg/dL）の最終評価時の
血清TG変化率は、それぞれ-12.62％及び-10.65％であり、
事前に設定した非劣性限界値10％を下回ったことから、1

日2回投与の1日3回投与に対する有効性（血清TG変化率）
の非劣性が確認されている15)。
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3. 市販後調査：JELIS

既に食事指導を行い、血清総コレステロール値が
250mg/dL以上で、HMG−CoA還元酵素阻害剤による治療が
必要とされる高脂血症患者（安定している虚血性心疾患合
併患者を含む）を、HMG−CoA還元酵素阻害剤（プラバス
タチン10mg/日又はシンバスタチン5mg/日）とエパデール
1,800mg/日の併用による治療（エパデール群）又はHMG−

CoA還元酵素阻害剤のみによる治療（対照群）に無作為に
割り付けた。非盲検下で平均4.6年追跡した有効性評価対
象18,645例（エパデール群：9,326例、対照群：9,319例）
において、心血管イベント（突然心臓死、致死性及び非致
死性心筋梗塞、不安定狭心症、心血管再建術）は、エパデ
ール群で262例(2.8％)、対照群で324例(3.5％)に認められ、
ハザード比は0.81（95％信頼区間：0.69−0.95、以下同様）
であり、エパデール群で有意に減少した。心血管死（突然
心臓死又は致死性心筋梗塞）は、エパデール群で29例
(0.3％)、対照群で31例(0.3％)、ハザード比は0.94(0.57−

1.56)、総死亡は、エパデール群で286例(3.1％)、対照群で
265例(2.8％)、ハザード比は1.09(0.92−1.28)であり、いず
れも有意差は認められなかった16）。

】薬 効 薬 理【

1. 血清脂質低下作用
(1) 高脂血症患者の血清総コレステロール及び血清トリグリ
セリドを有意に低下させる9～14,17）。

(2) 高コレステロール飼料飼育誘発高脂血症動物（ラット、
ウサギ）、カゼイン含有飼料誘発あるいはトライトン誘発
高脂血症ラット、更には、普通食飼育動物（ラット、ハム
スター）において血中脂質低下作用を示す18～20）。

(3) ラットに経口投与すると、リポ蛋白中EPA含量が増加
し、また、リポ蛋白の血中からの消失が促進される21,22）。

(4) コレステロールの腸管からの吸収抑制、肝での生合成活
性抑制、胆汁中への異化排泄促進などの作用を示す（ラッ
ト）21）。

(5) トリグリセリドの腸管からの吸収抑制や肝での生合成活
性抑制及び肝からの分泌抑制、更には、血漿リポ蛋白リパ
ーゼ（LPL）活性亢進などの作用を示す（ラット）22,23）。

2. 抗血小板作用
(1) 各種血栓性、動脈硬化性疾患患者において、種々の凝集
惹起剤による血小板凝集を抑制し、血小板粘着能も同様に
抑制する17）。

(2) 主として血小板膜リン脂質中のEPA含量を増加させ、血
小板膜からのアラキドン酸代謝を競合的に阻害することに
よりトロンボキサンA2産生を抑制し、血小板凝集を抑制
すると考えられる24）。

(3) コラーゲンによる血小板凝集を抑制する（ウサギ、ex
vivo）24）。

(4) ラット、ウサギ及びヒトにおいて、コラーゲン、ADP、
アラキドン酸による血小板凝集を抑制する（in vitro）24）。

(5) ラット胸部大動脈血管壁でのプロスタサイクリン様物質
産生の不変ないし増加が認められている25）。

3. 動脈の伸展性保持作用
(1) 高コレステロール食飼育ウサギにおける摘出大動脈の伸
展性の低下に対して抑制作用を示し、普通食飼育ウサギの
大動脈と同等の伸展性を保つ26）。

(2) 高コレステロール食飼育ウサギの胸部大動脈及び大腿動
脈の脈波速度（PWV）の増大を抑制し、そのPWV値は普
通食飼育ウサギとほぼ同程度である27）。

(3) 高コレステロール食飼育ウサギ大動脈の中膜平滑筋細胞
密度及びエラスチン含量の低下、並びに平滑筋中の遊離コ
レステロールの蓄積を抑制し27）、更に、内膜平滑筋細胞の
増殖を抑制する。

4. 各種動脈閉塞性病態モデルに及ぼす作用
経口投与により、アラキドン酸静注による血栓形成に基づ
く突然死（ラット）28）を抑制し、動静脈シャントの血栓性
閉塞（ラット）28）、エラジン酸誘発血栓（ウサギ）29）に対
し、血栓形成を抑制する。また、ラウリン酸誘発末梢壊疽
（ラット）29）の進行を抑制する。

【有効成分に関する理化学的知見】

一 般 名：イコサペント酸エチル（ethyl icosapentate）
化 学 名：ethyl(5Z,8Z,11Z,14Z,17Z)−icosa−5,8,11,14,17−

pentaenoate

構 造 式：

分 子 式：C22H34O2

分 子 量：330.50

性 状：イコサペント酸エチルは無色～微黄色の澄明な液
で、わずかに特異なにおいがある。本品はエタノー
ル(99.5)、酢酸(100)、ヘキサンと混和する。水又は
エチレングリコールにほとんど溶けない。

】包 装【

300mg：84包、420包
600mg：84包、420包
900mg：84包、420包

※※ 】主 要 文 献【

1) 持田製薬社内資料（臨床薬物動態試験－反復投与試験－）
2) 石黒淳三 他：薬物動態 2（6），683～702（1987）
3) 秦  葭哉 他：臨床と研究 75（10），2263～2278（1998）
4) 齋藤  康 他：薬理と治療 26（12），2047～2062（1998）
5) 桜井健司 他：脈管学 28（9），597～604（1988）
6) 桜井健司 他：臨床医薬 3（5），605～612（1987）
7) 阿部忠昭，大内　博 他：臨床医薬 3（3），351～360

（1987）
8) 安野憲一，堀　豪一 他：臨床医薬 3（4），481～490

（1987）
9) 秦　葭哉 他：老年医学 30（5），819～852（1992）
10) 秦　葭哉 他：老年医学 30（5），799～818（1992）
11) 高久史麿 他：臨床医薬 7（11），2567～2589（1991）
12) 田村　泰 他：臨床医薬 7（8），1817～1834（1991）
13) 松沢佑次 他：臨床医薬 7（8），1801～1816（1991）
14) 都島基夫 他：臨床医薬 7（8），1783～1799（1991）
15) 持田製薬社内資料（非劣性試験－血清中トリグリセリドが

高値の患者における1日用量1800mgの1日3回投与に対する
1日2回投与の有効性に関する非劣性及び安全性の検討－）

16) Yokoyama, M. et al.：Lancet 369（9567），1090～1098

（2007）
17) 五島雄一郎 他：臨床医薬 8（6），1293～1309（1992）
18) Mizuguchi, K. et al.：Jpn. J. Pharmacol. 59, 307～312（1992）
19) 水口　清 他：動脈硬化 18（5），471（1990）
20) 矢野　崇 他：動脈硬化 18（5），535（1990）
21) Mizuguchi, K. et al.：Eur. J. Pharmacol. 231, 121～127

（1993）
22) Mizuguchi, K. et al.：Eur. J. Pharmacol. 235, 221～227

（1993）
23) 水口　清 他：動脈硬化 18（5），536（1990）
24) Sato, M. et al.：Biol. Pharm. Bull. 16（4），362～367（1993）
25) Hamazaki, T. et al.：Prostaglandins 23（4），557～567

（1982）
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26) 溝田雅洋 他：日本薬理学雑誌 91（4），255～266（1988）
27) Sato, M. et al.：J. Cardiovasc. Pharmacol. 22, 1～9（1993）
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※【文献請求先・製品情報お問い合わせ先】

主要文献に記載の社内資料につきましても下記にご請求くださ
い。

持田製薬株式会社　学術
東京都新宿区四谷1丁目7番地 〒160−8515

TEL 03−5229−3906　 0120−189−522 FAX 03−5229−3955

N 16 D
製 造 販 売 元
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審査報告書 
平成 22 年 11 月 4 日  

独立行政法人医薬品医療機器総合機構  
 
承認申請のあった下記の医薬品にかかる医薬品医療機器総合機構での審査結果は、以下

のとおりである。 
 
 

記 
 
［販売名］     エパデール T、エパアルテ 
［一般名］     イコサペント酸エチル 
［申請者］     持田製薬株式会社 
［申請年月日］   平成 21 年 7 月 8 日  
［申請区分］    一般用医薬品 区分（4） 
［特記事項］    特になし  
［審査担当部］   一般薬等審査部 
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審査結果 
平成 22 年 11 月 4 日作成  

 
［販売名］     エパデール T、エパアルテ 
［一般名］     イコサペント酸エチル 
［申請者］     持田製薬株式会社 
［申請年月日］   平成 21 年 7 月 8 日  
［成分・分量］   1 日量 3 包中 イコサペント酸エチル 1800mg 
 
［審査結果］  
医薬品医療機器総合機構における審査の結果、本品目は、以下の効能・効果、用法・用量のも

とで一般用医薬品として承認して差し支えないと判断した。なお、以下の条件を付すことが適当

であると判断した。 
 
［効能・効果］ 健康診断等で指摘された、境界領域の中性脂肪値の改善 
［用法・用量］ 成人（20 歳以上）1 回 1 包、1 日 3 回、食後すぐに服用してください。 
 
承認条件  

1．承認後、少なくとも 3 年間の安全性に関する製造販売後調査を実施すること。 
2．承認後、一定数の症例に係るデータが蓄積されるまでの間は、使用実態に関する調査を実施

することにより、本剤の適正使用に必要な措置を講じること。 
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審査報告 
平成 22 年 11 月 4 日 

 
１．品目の概要 
［販売名］       エパデール T、エパアルテ 
［申請者］       持田製薬株式会社 
［申請年月日］     平成 21 年 7 月 8 日  
［成分・分量］     1 日量 3 包中 イコサペント酸エチル 1800mg 
［申請時の効能・効果］ 健康診断等で指摘された、境界領域の中性脂肪異常値の改善 
            ■■■■■■■■■■■■■■■■■■■■■■■■

［申請時の用法・用量］ 成人（15 歳以上）1 回 1 包，1 日 3 回、食後すぐに服用してください。 
 
 
２．提出された資料の概略及び審査の概略 

本品目については、一般用医薬品専門協議における議論を踏まえ、医薬品医療機器総合機構（以

下、「機構」という。）において審査がなされた。なお、本専門協議の専門委員は、本申請品目に

ついての専門委員からの申し出等に基づき、「医薬品医療機器総合機構における専門協議等の実

施に関する達」（平成 20 年 12 月 25 日付、20 達第 8 号）の規定により、指名した。 
 
イ．起原又は発見の経緯及び外国における使用状況等に関する資料 
 本申請品目は、医療用医薬品「エパデール S600」と同一の成分・分量にて新一般用医薬品とす

るものである。 
 持田製薬株式会社及び日本水産株式会社は、血中イコサペント酸濃度と血栓性疾患との関連性

に関する報告に基づき、イコサペント酸をエチルエステル化したイコサペント酸エチルを医療用

医薬品として開発し、平成 2 年 3 月 30 日に「閉塞性動脈硬化症に伴う潰瘍、疼痛及び冷感の改

善」を効能・効果として 1 カプセル中イコサペント酸エチル 300mg を含有する軟カプセル剤「エ

パデール カプセル 300」の承認を受けた。その後、動脈硬化の進展に関連性の高い危険因子の

一つである高脂血症に対する臨床試験を実施し、平成 6 年 10 月 5 日に「高脂血症」の効能追加

にかかる一部変更承認を受けた。また、「エパデール S600」は「エパデール カプセル 300」の

剤形追加として平成 10 年 10 月 15 日に同一効能・効果及び用法・用量で承認された。 
これらの再審査については、平成 6 年 10 月承認時に 4 年間の再審査期間が設定された。その

後、平成 8 年 11 月には高脂血症患者を対象に心血管事故、心血管死及び総死亡を指標とし投与期

間を 5 年間とする薬剤疫学的調査が実施され、この調査の実施期間を勘案して当該再審査期間は

平成 16 年 10 月 4 日まで延長され、平成 21 年 3 月 30 日に再審査結果が通知された。 
 本剤を一般用医薬品として製造販売することの意義について、申請者は以下の項目を挙げてい

る。①平成 14 年 11 月の一般用医薬品承認審査合理化等検討会の中間報告書では「生活習慣病等

の疾病に伴う症状発現の予防」が新たな一般用医薬品の分野として挙げられていること。また薬

事・食品衛生審議会一般用医薬品部会における議論等を経て厚生労働省より通知された「医療用

60464
ハイライト表示
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医薬品の有効成分の一般用医薬品への転用について（平成20年8月28日付薬食審査発第0828001
号審査管理課長通知）」に本剤が含まれていること。②近年の食生活等の変化から、冠動脈性疾患

発症の危険因子の一つと考えられている中性脂肪異常値を呈する日本人の割合は増加している。

「動脈硬化性疾患予防ガイドライン（2007 年、日本動脈硬化学会、以下「ガイドライン」という。）」

によると、中性脂肪異常値の改善等のためには生活習慣の改善が効果的であり、またその長期的

取り組みが必要で、その一環として本剤の服用により高脂血症等の発症リスクの軽減が期待され、

国民の保健衛生・健康増進に役立つと考えられること。③中性脂肪値は健康診断等の検査結果か

ら薬剤師や消費者が異常であるかの判断が可能であり、その結果に基づき本剤を一般用医薬品と

して使用することは有用であると考えられること。 
なお、海外での使用状況としては、本剤は医療用、一般用のいずれも申請されていない。 

  
機構は、本剤が販売された場合、実際に一般用医薬品としてどのように使用されるか及び販売

時に薬剤師がどう関与すべきかを明確にする必要があると考え、申請者の見解を示すよう求めた。

申請者は、医師等による積極的な治療までは必要とされていない境界領域における中性脂肪値の

改善を目的とすることで、生活習慣の改善への取り組みと併せて本剤を服用することを徹底すれ

ば、生活習慣病の発症リスクが軽減され、一般用医薬品の目的を果たすことができると考えるこ

と、本剤の販売に当たっては、薬剤師による以下のような業務（具体的には以下に示す）が求め

られ、適正使用することが重要であることが説明された。 
（1）服用対象者の選択 
 本剤の服用対象者は「健康診断等で 2 回連続して中性脂肪値が境界領域の範囲（150mg/dL 以

上、300mg/dL 未満）であること」とする。この数値は、ガイドライン等で 150mg/dL 未満が管

理目標とされていることから、これを下限とし、特定保健指導における受診勧奨やガイドライン

等で医師等による積極的な治療が必要とされる 300mg/dL を上限とするものである。服用開始や

薬剤の効果の判断は血液検査が必要であり、健康診断及び保健指導の機会を活用できると考え、

また、「2 回連続」に関しては、「直近の検査が、目安として 3 カ月位前まで」とする。これは、

本剤の購入時点において、その中性脂肪値が境界領域にあることが継続していると推測でき、服

用対象の基準として妥当と考える。 
（2）薬剤を用いる前に行うべきこと 
 ガイドライン等によると、冠動脈疾患の既往がない場合は、まず生活習慣の改善を行なった上

で薬物治療を考慮するとされている。したがって本剤は「生活習慣の改善に取り組んでいる人の

ための医薬品である」ことを添付文書や情報提供資料に明確に記載し、また、販売時には薬剤師

より生活習慣の改善（食事、運動、禁煙）の必要性を説明することとし、その旨理解された場合

にのみ本剤を販売する。 
（3）本剤の販売における薬剤師の役割 
①使用者の全体的な健康状態の把握 
 薬剤師による使用者の全体的な健康状態の把握が可能となるよう、購入時に「セルフチェック

シート」を用いることとする。例えば、中性脂肪値が境界領域内であったとしても、既に同じく

生活習慣の悪化を起因とする高コレステロール血症、糖尿病、高血圧症などの疾患により医療機
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関を受診している場合、健康診断等でこれらの疾患に関して受診勧奨を受けている場合、又は狭

心症、心筋梗塞、脳卒中と診断されたことがあるなど既に動脈硬化性疾患を有している場合には、

使用の対象外とするなどの必要な項目を設ける。また、本剤の使用にあたっては、生活習慣の改

善の取り組みを併せて実施する必要があることから、それらへの取り組み等を確認する項目を設

ける。さらに、他の医薬品や本成分を含有する健康食品等の使用の有無、副作用（継続服用時）

等を確認する項目を設定する。それに加えて、販売店向け情報提供資料にはこれらのチェック項

目に添って、本剤の使用対象者として妥当かどうか、総合的に判断するための手順を明確化する。

以上より、適切な指導が行えると考える。 
②受診勧奨の判断 
 服用を中止し受診勧奨を行う基準としては、通常の添付文書に記載されている副作用が現れた

場合、その他中性脂肪値が服用開始時から 10%以上悪化した場合とする。この根拠は、日本動脈

硬化学会で作成された脂質改善度評価の基準において 10％以上の上昇を「悪化」としていること

による。 
③薬剤師向けの研修 
 本剤の販売に当たっては、研修を受講した薬剤師によることとする。さらにホームページ等を

利用した情報提供を行うことにより必要に応じて迅速に情報を入手できる体制を構築する。 
（4）使用開始後 3 カ月時点での血液検査の必要性 
 本剤の有効性を確認するためには血液検査を受けることが必要であるが、その機会は限られて

いる。「抗高脂血症薬の臨床評価方法に関するガイドライン」では、第Ⅲ相試験における有効性及

び安全性評価のためには、少なくとも 12 週間の投与期間が必要とされていること、医療用医薬品

での臨床試験結果及び市販後調査結果からは、本剤は使用開始後 3 カ月以降に効果が安定してい

ることなどから、服用開始から 3 カ月程度を目安に血液検査を行うことを推奨する。また、検査

の機会や手段として、勤務先の定期健康診断や特定健診、任意で行う人間ドック、自己採血キッ

トなどが考えられることを販売店向け資料に記載する。 
 
 機構はこれらの方策を了承したが、本剤のように自覚症状のない疾患を対象として長期服用が

必要となる一般用医薬品はこれまでに類似の例がなく、市販後の状況を踏まえ更なる改善の余地

がないか検証することが必要と考え、申請者に対して、本剤の販売開始後の一定期間における使

用実態について調査を実施することを求めた。詳細は「３．総合評価」に記載する。 
 
ロ．物理化学的性質並びに規格及び試験方法等に関する資料  
 本剤は「エパデール S600」と同一の製剤である。規格及び試験方法は、医療用の承認内容を基

とし、一部 15 局に準じた記載に改められた。 
 
ハ．安定性に関する資料  
 本項については、医療用医薬品申請時の試験成績が資料概要中にまとめられており、新たな試

験は行われていない。 
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ニ．薬理作用に関する資料 
本項についても、医療用医薬品申請時の試験成績が資料概要中にまとめられており、新たな試

験は行われていない。 
 
ホ．吸収・分布・代謝・排泄に関する資料 

本項についても、医療用医薬品申請時の試験成績が資料概要中にまとめられており、新たな試

験は行われていない。 
 
へ．毒性に関する資料  

本項についても、医療用医薬品申請時の試験成績が資料概要中にまとめられており、新たな試

験は行われていない。 
 
ト．臨床試験に関する資料  
 本項については、医療用医薬品申請時の臨床試験成績、市販後調査結果及び薬剤疫学的調査結

果が本申請の資料概要中にまとめられており、新たな試験は行われていない。以下にその概略を

記す。 
 本剤の医療用申請時には、プラセボ又は対照薬を用いた二重盲検比較試験、臨床薬理学的検討、

用量比較試験及び長期投与を行なった一般臨床試験が実施されている。これらの試験結果を再解

析した結果、本剤による血清脂質改善度を評価した全般改善度における「改善」以上の割合は、

二重盲検比較試験において 42%（87/209 例）、一般臨床試験では 47%（76/163 例）であった。二

重盲検比較試験及び一般臨床試験について、中性脂肪値の投与前値別に全般改善度における「改

善」以上の割合を比較すると、軽症（150～299mg/dL）47%（82/176 例）、中等症 （300～599mg/dL）
71%（35/49 例）、重症（600mg/dL～）50％（6/12 例）となり、中等症での改善率が最も高い結

果となった。剤形追加時の臨床試験もほぼ同程度の有効性が示された。 
 安全性については、全ての試験における評価症例のうち、副作用の発現が認められた症例は

6.0%（36/603 例）であった。主な症状は消化器症状 20 例（3.3％）、浮腫（むくみ）3 例（0.5％）、

発疹 2 例（0.3％）等でいずれも中等度から軽度なものであった。臨床検査値については、肝機能

検査において「関連性が否定できない」あるいは「関連性不明」とされた例が少数認められた。

長期投与に係る安全性については、市販後に実施した長期使用に関する試験及び薬剤疫学的調査

における副作用発現率は承認時と同程度であった。 
 本剤の一般用医薬品としての用量は 1800mg/日であり、その使用対象は「中性脂肪値が

150mg/dL 以上 300mg/dL 未満」としている。そこで、これらに該当する症例を、用量設定試験

及び剤形追加時の一般臨床試験において抽出し再解析された。対象症例 26 例において、中性脂肪

値の変化率は投与前に比べて平均で、4 週後に 13.6%、8 週後に 8.0%の低下が示された。長期投

与の有効性を確認した市販後の特別調査（測定時点は 3、6、12、18、24 カ月後）についても同

様に解析したところ、投与前値 150mg/dL 以上 300mg/dL 未満の症例 458 例に対して 1800mg/
日投与により、中性脂肪値は 3 カ月後から低下することが示された。 
 機構は、本剤の長期服用による脂質全般の変動傾向を示し、安全性について考察するよう求め
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た。申請者は長期投与試験における血清脂質推移の検討結果を示し、①この試験における投与量

は 2700mg/日で一般用よりも高用量であるが、中性脂肪及び総コレステロールは投与前に異常値

を示した群では低下作用を示すが過度の低下を来さず、投与前に正常値を示した群（＜150mg/dL）
においてそれ以上低下させる作用はなかったこと、②HDL-コレステロール等の他の脂質は本剤に

よる大きな変動はないこと、③これまで副作用や検査異常値として中性脂肪値や総コレステロー

ル値の異常な低下が報告された例はないこと、を説明した。以上より本剤の長期服用による安全

性に問題はないと回答した。機構はこれを了承した。 
 
◎効能・効果、用法・用量、使用上の注意（案）及びその設定根拠  
効能・効果について 

申請時には、効能・効果は「健康診断等で指摘された、境界領域の中性脂肪異常値の改善」及

び「■■■■■■■■■■■■■■■■■■■■■■■■」とされていた。 
機構は、「異常値」との語句について、「境界領域」とは正常値との境界であり、一般の使用者

が混乱を来す可能性があることから削除することを求めたところ、申請者は、そうすると回答し

た。また機構は、■■■■■■■■■■■■■■■■に伴うものであるかを一般の使用者が判断

することは困難と考え、適切であるか検討するよう求めたところ、申請者は、削除すると回答し

た。 
機構は、「境界領域」を具体的に数値で示した方がわかりやすいと考え、検討を求めたところ、

申請者は、「150mg/dL 以上、300mg/dL 未満」は学会等で明確に定義されたものではないことか

ら、効能・効果として数値の記載は行なわないが、添付文書及び情報提供資料の効能効果欄には

注釈を付し具体的に数値を記載すること、また購入時に用いるチェックシートにも、検査値が

150mg/dL 未満及び 300mg/dL 以上の場合は対象外であることを明記することから、特に問題な

いと回答した。機構は、これを了承した。 
 
用法・用量について 

申請時には、用法・用量は「成人（15 歳以上）、1 回 1 包、1 日 3 回、食後すぐに服用してくだ

さい。」とされていた。 
機構は、若年層の高脂血症は医療機関で治療する必要があることを踏まえ、本剤の対象年齢を

適切に設定した方がよいのではないか、検討を求めた。申請者は、若年層で高脂血症が疑われる

場合、遺伝性の疾患が考えられ、それらの発症年齢は幼少期から 10 代であることを考慮し「20
歳以上」とすること、添付文書や初回購入時のチェック項目として、家族に原発性高脂血症と診

断された人がいる場合は服用できない旨を設定することにより、20 代以降であってもこれらの疾

患を除外できることを回答した。機構は、これを了承した。 
機構は、本剤の服用期間について照会した。申請者は、医療用での臨床試験の結果等から安定

した効果を得るためには 3～6 カ月の継続服用が望ましいこと及び本剤は正常域にある中性脂肪

値を低下させることはないことから、最大 6 カ月間までの継続服用が可能と考えると説明した。

機構は、本剤の 6 カ月間の服用は安全性上の問題はないと考えるが、服用後 3 カ月程度を目安に

効果を確認するための血液検査を推奨することや、生活習慣改善の取り組みは服用中止後も継続

60464
ハイライト表示

60464
ハイライト表示
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して行う必要があることを添付文書や使用者向け資料に記載することを求め、申請者は、対応し

た。 
 
使用上の注意について  

「使用上の注意」は医療用医薬品の使用上の注意に基づき設定された。 
機構は、高コレステロール血症、糖尿病、高血圧症などの疾患により医療機関を受診している

場合又は健康診断等でこれらの疾患に関して受診勧奨を受けている場合を対象から除外するべき

と考え、対応方策の検討を求めた。申請者は、生活習慣の悪化を起因として様々な疾患を有して

いる場合、医療機関において総合的に治療する方がよいことから、それらの人は本剤の服用対象

としないこと、その旨を使用上の注意の「してはいけないこと」に記載することを回答した。機

構は、これを了承した。 
  
 
３．総合評価 

以上のような検討を行った結果、機構は提出された申請内容について、以下の効能・効果、用

法・用量において本品を承認して差し支えないと判断した。 
なお、２のイ項でも述べたように、本剤は、使用に際しては薬剤師の関わりが特に重要となる

ため、通常の製造販売後調査とは別に、その点に着目した使用実態に関する調査を行ない、必要

に応じ適正使用のための措置を改善することは大きな意義があると思われた。そこで機構は、本

剤の発売後の一定期間、その調査を行うことを申請者に求めた。申請者からは、市販直後に 300
例程度を対象に以下を主な項目とした調査を実施し、その結果により情報提供資料やチェックシ

ート等の全般的な見直しを図る計画が示された。 
・適格な服用対象者を選択しているか 
・生活習慣に対する助言を行なっているか 
・検査実施時期及び重要性を説明し、服用者は血液検査を実施したか 
・1 カ月毎の販売の際に安全性の確認を行なっているか 
・適切な受診勧奨を行なっているか 
・その他販売に際して問題点はなかったか 
当該調査の対象者は、服用開始 1～3 カ月間に法定健診や人間ドックを受けること、又は自己採

血キットを利用すること等により、血液検査が可能である人を選択するとされた。 
 機構は示された計画を了承するとともに、本調査も承認条件とすることが適当であると考え、

本剤の承認に際しては以下の条件を付すことが適当であると判断する。  
 
［効能・効果］ 健康診断等で指摘された、境界領域の中性脂肪値の改善 
［用法・用量］ 成人（20 歳以上）1 回 1 包、1 日 3 回、食後すぐに服用してください。 
 
承認条件  

1．承認後、少なくとも 3 年間の安全性に関する製造販売後調査を実施すること。 
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2．承認後、一定数の症例に係るデータが蓄積されるまでの間は、使用実態に関する調査を実施

することにより、本剤の適正使用に必要な措置を講じること。 
 



































































【組成・性状】

【効能・効果】
男子性腺機能不全（類宦官症），造精機能障害による男子不妊
症，末期女性性器癌の疼痛緩和，手術不能の乳癌

【用法・用量】
メチルテストステロンとして，男子性腺機能不全（類宦官症）
には，通常，成人 1 日20〜50mgを経口投与する．造精機能障
害による男子不妊症には，通常，成人 1 日50mgを無精子症に
なるまで，経口投与する．
末期女性性器癌の疼痛緩和，手術不能の乳癌には，通常，成
人 1 日50〜200mgを経口投与する．
なお，症状により適宜増減する．

【使用上の注意】
1. 慎 重 投 与（次の患者には慎重に投与すること）
（1）前立腺肥大のある患者

［前立腺肥大が増大するおそれがある．］
（2）心疾患，腎疾患又はその既往歴のある患者

［ナトリウムや体液の貯留により，これらの症状が増
悪するおそれがある．］

（3）癌の骨転移のある患者
［高カルシウム血症があらわれるおそれがある．］

（4）高齢者（「高齢者への投与」の項参照）
（5）骨成長が終了していない可能性がある患者，思春期前

の患者（「小児等への投与」の項参照）

2. 重要な基本的注意
（1）男性に投与する場合には，定期的に前立腺の検査を行う

こと．
（2）女性に投与する場合には，変声の可能性のあることを

告げておき，投与に際しては観察を十分に行い，異常
が認められた場合には投与を中止すること．

3. 相 互 作 用
［併用注意］（併用に注意すること）

4. 副　作　用
本剤は使用成績調査等の副作用発現頻度が明確となる調
査を実施していない（再審査対象外）．

注1） 発現した場合には投与を中止すること．
注2） 観察を十分に行い，発現した場合には減量又は投与を中止す

るなど適切な処置を行うこと．

5. 高齢者への投与
高齢者には慎重に投与すること．
［男性高齢者ではアンドロゲン依存性腫瘍が潜在している

可能性があり，また一般に高齢者では生理機能が低下し
ている．］

6. 妊婦，産婦，授乳婦等への投与
妊婦又は妊娠している可能性のある女性には投与しない
こと．
［女性胎児の男性化を起こすことがある．］

7. 小児等への投与
骨成長が終了していない可能性がある患者，思春期前の
患者には観察を十分に行い慎重に投与すること．
［骨端の早期閉鎖，性的早熟を来すおそれがある．］

8. 適用上の注意
薬剤交付時

PTP包装の薬剤はPTPシートから取り出して服用する
よう指導すること（PTPシートの誤飲により，硬い鋭
角部が食道粘膜へ刺入し，更には穿孔を起こして縦隔
洞炎等の重篤な合併症を併発することが報告されてい
る）．

薬　剤　名　等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

抗凝血剤の作用を増強
することがあるので，
抗凝血剤を減量するな
ど注意する．

抗凝血剤
ワルファリンカリウム等

本剤の凝固因子
合成抑制あるい
は分解促進作用
による．

販　売　名

成分・含量

添　加　物

剤　　　形

外　　　形

識別コード

1 錠中  日局メチルテストステロン  25mg

カルメロースカルシウム，ステアリン酸マグネシウム，
トウモロコシデンプン，乳糖水和物，メチルセルロース

白色素錠

表

直径6.5mm 厚さ2.9mm 重量100mg

TZ151

側　面 裏

エナルモン錠 25mg

【禁　　　忌】（次の患者には投与しないこと）

1. アンドロゲン依存性悪性腫瘍（例えば前立腺癌）及びその
疑いのある患者
［腫瘍の悪化あるいは顕性化を促すことがある．］

2. 肝障害のある患者
［代謝能が低下しており肝臓への負担が増加するため，

症状が増悪することがある．］
3. 妊婦又は妊娠している可能性のある女性（「妊婦，産婦，

授乳婦等への投与」の項参照）

過　敏　症 注1）

肝　　　臓 注2）

内　分　泌 注2）

女　　性

男　　性

過敏症状

黄疸，肝機能検査値の異常

回復しがたい嗄声・多毛，2瘡，色素沈着，月
経異常，陰核肥大，性欲亢進

陰茎肥大，持続性勃起，特に大量継続投与により
精巣萎縮･精子減少･精液減少等の精巣機能抑制

消　化　器

多幸症状精神神経系

悪心，嘔吐，食欲不振等

皮　　　膚 脱毛，皮膚色調の変化（紅斑等）等

頻　度　不　明

日本薬局方
メチルテストステロン錠

10-2236
CE

処方せん医薬品注）

＊＊2010年 6 月  改訂（第 7 版）
＊2010年 2 月  改訂

貯　　法：室温保存
使用期限：外箱等に表示 注）注意−医師等の処方せんにより使用すること

ENARMON獏 TABLETS  25mg
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日本標準商品分類番号  872462

承認番号
薬価収載

21900AMX01423
1970年 8 月

販売開始 1952年 1 月
再評価結果 1975年10月
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9. その他の注意
蛋白同化・男性ホルモン剤を長期大量に投与された再生
不良性貧血の患者等に肝腫瘍の発生が観察されたとの報
告がある1〜3）．

【薬 効 薬 理】
男性ホルモンは雄性動物の性器系を発育させるとともに，第
二次性徴の発現に関与し4），次の作用を示す．
1. 去勢雄性動物の前立腺，精嚢等の副性器の萎縮を防止し，

あるいは回復させる（ラット5））．
2. 精巣の精細管に作用して精子形成を促進する6, 7）．
3. 脳下垂体性ゴナドトロピンの分泌を抑制する7）．
4. 去勢ニワトリの鶏冠を肥大発育させる8）．

【有効成分に関する理化学的知見】
一般名：メチルテストステロン

Methyltestosterone［JAN］
化学名：17β-Hydroxy-17α-methylandrost-4-en-3-one
分子式：C20H30O2

化学構造式：

分子量：302.45
融　点：163〜168℃
性　状：白色〜微黄色の結晶又は結晶性の粉末である．

メタノール又はエタノール（95）に溶けやすく，水に
ほとんど溶けない．
ジエチルエーテルにやや溶けにくい．

【包　　　装】
エナルモン錠25mg：30錠（10錠× 3 ）

【主 要 文 献】
1） 太 田 裕 彦 他：肝臓, 18：958, 1977
2） Falk, H. et al.：Lancet,Ⅱ：1120, 1979
3） 岡 　 輝 明 他：病理と臨床, 6：337, 1988
4） 一 井 昭 吾：臨床薬理学大系 第12巻 ホルモン, P.120

（中山書店 1966）
5） Bruni, G. et al.：Ann. Endocrinol., 25：469, 1964
6） Howard, E. J. et al.：Textbook of Endocrinology 2 Ed：

316, 341, 1955
7） Abderhalden, R.：Die Hormone, P. 37, 1952
8） Dorfman, R. I. & Shipley, R. A.：Androgens ; John

Wiley and Sons Inc., New York, P. 116, 1956

【文献請求先・製品情報お問い合わせ先】
あすか製薬株式会社　くすり相談室
〒108−8532　東京都港区芝浦二丁目 5 番 1 号
TEL 0120-848-339　03-5484-8339　
FAX 03-5484-8358
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