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成分名 投与経路 備考 
頁 

（上部両肩） 

コレスチミド(経口）* 内服 コレステロール低下薬 １ 

アカルボース(経口）* 内服 糖吸収抑制薬 １３ 

オメプラゾール(経口）* 内服 胃酸分泌抑制薬 ２６ 

メペンゾラート臭化物(経口） 内服 下部消化管痛改善薬 ４０ 

ポリカルボフィルカルシウム(経口） 内服 便通異常改善薬 ５０ 

プロピベリン塩酸塩(経口） 内服 排尿改善薬 ６０ 

セルニチンポーレンエキス(経口） 内服 排尿改善薬 ７１ 

ピランテルパモ酸塩(経口）* 内服 ぎょう虫駆除薬 ７８ 

ヒアルロン酸ナトリウム* 点眼 涙液補助用点眼薬 ８７ 

メナテトレノン (経口） 内服 骨粗鬆症用薬 ９６ 

＊過去 3年の検討結果で保留になり、今回再提案された成分 
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コレスチミド（医療用販売名 コレバインミニ 83％） 

 

これまで厚生労働省医薬食品局審査管理課長宛に医学関係学会から寄せられた医療用医薬

品の有効成分の一般用医薬品への転用についての意見に対して、その対策等につき日本薬

学会としての考え方を以下に記す。 

 

医学関係学会からの意見に対する考え方 

指摘意見 医学会名 対策等 

① メタボリックシンドロームに

対して有効性があるかの

ような記載は不合理であ

る。血清コレステロール、

あるいは LDL－コレステロ

ール低下のために用いる

薬剤として評価すべきで

ある。 

日本動脈硬化学会 当該箇所の表現を見直し、書き改めた

（P3 1.(1)）。 

また、「血清コレステロール、あるいは

LDL－コレステロール低下のために用い

る薬剤として評価すべきである。」とのご

指摘に対しては、対象者の症状を、食事

などの生活習慣の改善に努めてもなお

境界領域の高 LDL コレステロール血症

が改善されない場合に限定することで、

問題ないと考える（P4 2.(1)）。 

② 医薬品としての効能につ

いての有効性 

 

日本動脈硬化学会 無作為化プラセボ対象大規模臨床試験

の報告はないものの、米国の National 

Cholesterol Education Program (NCEP) 

Expert Panel on Detection, Evaluation 

and Treatment of High Blood Cholesterol 

in Adults (Adults Treatment Panel III, 

ATP III)において第一選択薬に挙げられ

ている（P3 1.(1)）ことや、6年間の再審査

期間においても有用性が確認されてい

る（P4 1.(5)）。また、トリグリセリド値を上

昇させるとの報告があったが、その後の

使用成績調査では上昇を認めなかった

（P3 1.(1)）ことから、適正使用する限りに

おいて有用性は明らかなものと考える。 

また、医療機関受診を勧めても受診行

動をとらない場合に関しては、薬剤師に

介入させ、販売時に定期的な血中コレス

テロール値の評価の必要性を説明し、

同意を得た上で販売する。さらに、受診

行動をとらない消費者に対しては販売を
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自粛することで対応可能と考える（P5 

2.(2)）。 

③ 医薬品としての安全性に

ついて 

・妊婦の服用による葉酸欠乏

症の合併 

・高齢者における便秘 

・脂溶性薬剤の吸収阻害 

日本動脈硬化学会 

日本循環器学会 

ご懸念の内容は、本剤を使用する際に

最も注意を払うべき点と考える。本剤を

禁忌とする対象者に妊婦ならびに高齢

者を明記（P7 4.(1)）し、販売時には薬剤

師に対面により服用者の背景を確認さ

せ、上記に該当する場合には販売せ

ず、受診を勧奨する等の適切な介入（P6 

3.(2)②③⑤）を行うことでリスクを回避で

きるものと考える。また、他の薬剤を服

用中の場合にも販売しないことで対応可

能と考える。 

④ 投与中は血中脂質値なら

びに血中トリグリセリド値

の定期的な検査が必要で

ある。 

日本動脈硬化学会 販売に際し、薬剤師に食事、運動などの

生活習慣の改善に対する助言および定

期的な検診を受けることの必要性につ

いて指導させる（P7 4.(1)）。一定期間（約

4 週間）の服用の後、検診等の指示を行

うが、受診行動をとらない消費者に対し

ては販売を自粛する（P6 3.(2)③）ことで

対応可能と考える。 

 

2 ページ



3 

 

概要 

 何らかの脂質異常を有する人口は、潜在患者も入れると４，４００万人とも言われ、エ

ビデンスの定まっていない民間療法、サプリメントに頼るケースも尐なくない。コレスチ

ミドをはじめとする陰イオン亣換樹脂製剤は高コレステロール血症の第一選択薬として長

年使用されている。有効性と安全性の情報が集積された製剤であり、食事などの生活習慣

の改善に努めてもなお境界領域にある高 LDLコレステロール血症が改善されない場合に用

いる一般用医薬品としての有用性が期待される。 

 

１．一般用医薬品への利用の合理性 

（１）スイッチ化の合理性及びリスク‐ベネフィット評価 

中性脂肪やコレステロールが高い高脂血症の人は、高脂血症と適正値の境界の人、つま

り潜在患者も入れると４，４００万人もいる（平成 18 年厚生労働省循環器疾患基礎調査）。

さらに、国民栄養調査から見ると、男性は３０代から、女性は５０代からほぼ２人に１人

が高脂血症の状態にあると考えられており、消費者の関心も高く、民間療法、サプリメン

トも普及しているのが現状である。「動脈硬化性疾患予防ガイドライン 2007 年版」による

と、従来の「高脂血症」は「脂質異常症」と名称を変更し、LDL-コレステロール値、トリ

グリセリド値、 HDL-コレステロール値で定義することとした。 

米国の National Cholesterol Education Program (NCEP) Expert Panel on Detection, 

Evaluation and Treatment of High Blood Cholesterol in Adults (Adults Treatment Panel 

III, ATP III) において本剤を含む陰イオン亣換樹脂製剤は高コレステロール血症の第１

選択薬の一つと位置付けられている。1）本剤は、臨床試験の際、トリグリセリド値を上昇さ

せるという報告があったが、その後の使用成績調査ではこの上昇を認めなかった。２，３）他

の薬剤との併用において、酸性薬物その他の薬剤が本剤に吸着する可能性があるため、こ

れら薬剤の作用が減弱することがあり、この点に関しては薬剤師が薬歴管理を把握して原

則として他剤を服用している消費者には販売しないと共に、医療用医薬品としては可能な

限り多剤服用との間隔を空けて服用していることを説明するなど消費者の理解を得る必要

がある。なお、本剤はまだ欧米諸国において一般用医薬品としては販売されていない。 

近年、いわゆる特定保健用食品や栄養機能食品に関する情報（テレビコマーシャルを含

む）が増加している。これらの情報には、過剰な誇大宣伝文句が散見される。医学・薬学

の常識を有しない一般消費者はこれらの誇大宣伝に惑わされる可能性が高い。それより、

作用機序・副作用など多くの情報が明らかにされている一般用医薬品を増加し、薬剤師の

適切な指導の下で販売する方が安全面・効果面など優れた制度と言える。平成２４年度に

は６年制を卒業する優秀な薬剤師も増加することになり、信頼性も増すことになろう。 

 

（２）医療用医薬品としての開発の経緯 

コレスチミドは，三菱油化㈱（現：田辺三菱製薬㈱）により1979 年に合成された新規胆

汁酸排泄促進剤である。本剤は，2- メチルイミダゾールとエピクロロヒドリンの共重合体

で，胆汁酸の吸着活性に優れ，経口投与により血清総コレステロール低下作用を有する。

また，飲みやすい製剤の検討を行い，セルロース系基剤にてコーティングした錠剤にする
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ことにより，水に懸濁することなく直接服用することが可能となった。三菱化学㈱（現：

田辺三菱製薬㈱）は1983 年に本剤の非臨床試験に着手，1999年3 月12 日，高コレステロ

ール血症及び家族性高コレステロール血症を適応症として錠剤の承認を取得し，発売に至

った。更に患者の服用感を改善しコンプライアンス向上を図る観点からミニ（粒剤）を開

発，2002 年1月承認を取得し，発売に至った。 

再審査期間：コレバイン錠500 mg、顆粒70％＊： 1999年3月12日～2005年3月11日 

      コレバインミニ83％：2002年1月22日～2005年3月11日 

      ＊コレバイン顆粒70％は2004年11月発売中止 

上記、再審査され、再評価された。 

 

（３）当該分野における位置づけ 

高コレステロール血症治療薬には、1）スタチン系薬剤（HMG-CoA還元酵素阻害作用）、2）

陰イオン亣換樹脂（胆汁酸の吸着）、3）プロブコール（LDLの異化亢進）、4）植物ステロー

ル（ソイステロール）などが報告されている。６） 

肝臓では、コレステロールの生合成代謝のほかに、コレステロールから胆汁酸への異化

代謝が行われており、生成された胆汁酸は、生体内異物や不要となった生体内物質と共に

胆汁の構成成分となり、胆管を通じて十二指腸に分泌されている。このようにして、生体

内にとって不要なものを腸管内に排出し、糞便と伴に体外に排泄するが、一方で、胆汁酸

は、貴重なコレステロールから作り出される有用物質であることから、回腸末端部で、そ

のほとんどが再吸収され、肝臓に回収される腸肝循環を形成している。 

本剤は内服後腸管において、胆汁酸と結合し、胆汁酸の再吸収を阻害し、胆汁酸の便中

への排泄を促進する。したがって本剤によって、胆汁の腸肝循環が阻害されると、肝臓へ

戻る胆汁酸が減り、肝臓はコレステロールの代謝を高める。これによりコレステロールが

必要となり、肝臓は血中からコレステロールの取り込みを増すため血中のコレステロール

の減尐が期待される。すなわち、肝臓のコレステロール産生を阻害するスタチン系の薬剤

とは異なる薬理作用により、血中のコレステロールを下げる作用がある。 

 

（４）本剤の安定性等 

 有効成分の安定性については、苛酷試験｛50℃・暗所・６ヶ月、ポリエチレン二重袋+

金属缶、並びに 25℃・白色蛍光灯（1,000lx）・２８日、ポリエチレン二重袋｝及び長期保

存試験（室温、暗所・36 ヵ月）といった各種条件下における安定性の確認を行っているが、

特に問題となることはない。 

 

（５）当該有効成分を配合した医療用医薬品の再審査結果残存の有無 

 コレバイン錠の再審査期間は６年（1999 年 3 月 12 日～2005 年 3 月 11 日）、コレバイン

ミニ 83％の再審査期間は 2002 年 1月 22 日～2005年 3 月 11日である。 

 

２．一般用医薬品としての有効性について 

（１）想定される一般用医薬品の有効性 
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 一般用医薬品としては、境界領域の高 LDLコレステロール血症が対象となる。 

 食事などの生活習慣の改善に努めてもなお境界領域の高コレステロール血症が改善

されない場合に対象とする。 

 

（２）前記を補強する医療用医薬品の有効性 

本剤は、LDL コレステロールを低下させ、HDLコレステロールを上昇させる。高 LDLコレ

ステロール血症で、食事・運動療法によっても十分なコレステロール値の低下が得られな

い消費者に適している。 

高コレステロール血症に関しては医療用コレバイン錠 500mg とコレバインミニ 83％（フ

ィルムコーティング粒）が用いられている。コレバインミニ 83％のデータによると、臨床

試験において、高コレステロール血症に対する改善度は、71.4％であり、コレステロール

は 13.3％低下し、コレバインミニ 83％の服用感が良好であることが確認されている。４，５）

これらの結果から、一般用医薬品とした場合、1 包中にコレスチミド 1.5g 含有するコレバ

インミニ 83％を 1 回 1.5g、1日 2 回，朝・夕食前投与で境界領域の高 LDLコレステロール

血症に効果が期待できると考えられる。高 LDLコレステロールに対する投与という性質上、

本剤は長期的な投与になる可能性が極めて高い。したがって、薬剤師は薬歴管理を厳重に

行うと共に、受診や検診を受けない消費者に対しては販売を自粙する等の処置が必要とな

る。 

 

３．一般用医薬品とした場合の安全性について 

（１）医療用医薬品としての安全性プロフィール 

① 副作用の概要：総症例数 676 例中 153 例（22.6％）の副作用が報告されている。主な

副作用は便秘 82 件（12.1％），腹部膨満感 42 件（6.2％），嘔気 9 件（1.3％），腹痛 8 

件（1.2％）等であった。（錠 500mg，顆粒 70％の承認時及びミニ 83％の剤形追加承認時） 

② 重大な副作用：1) 腸管穿孔，腸閉塞（いずれも頻度不明）：腸管穿孔，腸閉塞があら

われることがあるので，観察を十分に行い，高度の便秘，持続する腹痛，嘔吐等の異常が

認められた場合には，投与を中止し，適切な処置を行う。2) 横紋筋融解症（頻度不明）：

横紋筋融解症があらわれることがあるので，観察を十分に行い，筋肉痛，脱力感，CK(CPK) 

上昇，血中及び尿中ミオグロビン上昇が認められた場合には投与を中止し，適切な処置を

行う。 

③ 高齢者への投与：高齢者では，便秘，腹部膨満感等の消化器症状が発現しやすいので

注意が必要である。 

④ 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。〔妊娠中の投与に関する安

全性は確立していない。〕 

⑤ 小児に対する投与：小児等に対する安全性は確立していない。（使用経験がない。） 

⑥ 禁忌：(1) 胆道の完全閉塞した患者〔本剤の血清コレステロール低下作用は，主に腸

管内で胆汁酸と結合してその糞中排泄量を増大させることにより発現するため効果が期待

できない。〕、(2) 本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者、(3) 腸閉塞の患者〔本
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剤が腸管内で膨潤し，腸管穿孔を起こすおそれがある。〕。 

⑦ 慎重投与：(1) 便秘の患者又は便秘を起こしやすい患者〔症状を悪化させ，腹痛，嘔

吐等があらわれるおそれがある。なお，症状が悪化した場合，腸閉塞に至るおそれがある。〕、

(2) 腸管狭窄のある患者〔本剤が腸管内で膨潤し，腸閉塞，腸管穿孔を起こすおそれがあ

る。〕、(3) 腸管憩室のある患者〔腸管穿孔を起こした例が報告されている。〕、(4) 高

齢者又は嚥下困難がある患者〔誤って気道に入った本剤が膨潤し，呼吸困難を起こした症

例が報告されている。〕、(5) 痔疾患を有する患者〔症状を悪化させるおそれがある。〕、

(6) 消化管潰瘍又はその既往歴のある患者〔症状を悪化させるおそれがある。〕、(7) 出

血傾向を有する患者〔出血傾向を増強するおそれがある。〕、(8) 肝疾患・肝機能障害又

はその既往歴のある患者〔症状を悪化させるおそれがある。〕。 

⑧ 相互作用（併用禁忌のみ）：併用禁忌は認められていない。酸性薬物（フェニルブタゾ

ン，ワルファリン，クロロチアジド等）、テトラサイクリン、フェノバルビタール、甲状

腺及びチロキシン製剤、ジギタリス、ケノデオキシコール酸等の薬剤との併用は、作用減

弱を起こすおそれがある。 

 

（２）一般用医薬品とした場合の安全性 

 薬剤間相互作用：併用注意の薬剤がある。酸性薬物（ワルファリン，クロロチアジド等）、

テトラサイクリン、フェノバルビタール、甲状腺及びチロキシン製剤、ジギタリス、ケノ

デオキシコール酸等の薬剤との併用は、作用減弱を起こすおそれがある。また、本剤はそ

の他の薬剤を吸着する可能性があることから、他剤を服用している患者には販売しない。

薬剤師は薬歴を管理し、この点を留意すべきである。なお、本剤を服用中、主な併用薬剤

では吸着による作用減弱は無いものの、２，３）次のような薬剤｛酸性薬物（フェニルブタゾ

ン，ワルファリン，クロロチアジド等），テトラサイクリン，フェノバルビタール，甲状

腺及びチロキシン製剤，ジギタリス，ケノデオキシコール酸｝を服用する場合、作用が減

弱することから、本剤投与前 1時間若しくは投与後 4～6時間以上，又は可能な限り間隔を

空けて投与し，併用薬の作用の変化についても慎重に観察することになっている。 

① 留意すべき副作用とその対処方法：便秘、腹部膨満感、嘔気、腹痛などである。これ

らの副作用が出た場合は、一般用医薬品としては、使用を中止すべきである。 

② 消費者による的確な症状・疾患把握の可否：本来、高コレステロール血症の場合、消

費者による的確な症状の把握は困難である。医療機関における受診あるいは健康診断など

においてコレステロールが基準値よりもやや高めで境界領域と判断された人を対象に使用

されるのが適切である。併せて、食事や運動などの生活習慣の改善について薬剤師の適切

な助言が必要となる。 

③ 重篤な他の疾患との区別の可否と見逃した場合の影響（推定）：医療機関における受診

あるいは健康診断などにおいてコレステロールが基準値よりもやや高めで境界領域と判断

された人が対象であり、一定程度服用（約 4 週間）した後、再度健康診断など処置を薬剤

師が的確に指示すべきであると共に受診行動をとらない消費者に対しては販売を自粙する

必要がある。 

④ 医師への初回診察が必要かどうか：医療機関における受診あるいは健康診断などにお

6 ページ



7 

 

いてコレステロールが基準値よりもやや高めであると確認される必要がある。 

⑤ 同様の症状に不適切に繰り返し使用した場合の危険性：不適切な繰り返し使用による

危険性に関するエビデンスは現在存在しない。販売段階における薬剤師によるモニタリン

グと定期的検診の勧奨が必須である。 

 

４．総合評価と承認にあたっての条件 

（１）安全性 

 次の患者には、本剤を禁忌とする。1）胆道の完全閉塞した患者、2）本剤の成分に対

し過敏症の既往歴のある患者、3）腸閉塞の患者、4）便秘の患者又は便秘を起こしや

すい患者、5）高齢者又は嚥下困難がある患者、6）痔疾患を有する患者、7）消化管潰

瘍を有する患者、8）出血傾向を有する患者、9）肝疾患・肝機能障害を有する患者。

また、妊婦や高齢者に対しても禁忌とすべきである。 

 本剤を高コレステロール血症に用いる場合には、健康診断等で境界領域のコレステロ

ール値異常が確認された場合に適用を考慮すること。併せて、食事、運動や喫煙など

の生活習慣の改善について適切な助言をすること。 本剤使用中は定期的な検診を受け

ることを指導する。 

 脂溶性ビタミン（A, D, E, K）あるいは葉酸塩の吸収阻害が起こる可能性があるので、

長期間投与の際にはこれらの補給を考慮するよう、薬剤師が適宜指導する必要がある。 

 本剤の臨床試験の際に、トリグリセリドが増加することが認められたが、市販後の３

０００例を超える使用成績調査ではトリグリセリドの上昇は認められなかった。４，５） 

 本剤は十分量の水（200 ml 程度）で服用させる。 

 温水にて服用させると膨らんで服用できない場合があるので、常温の水又は冷水で服

用させる。 

 口中に長く留めていると膨らんで服用ができない場合があるので、薬剤師はこの点を

指導する必要がある。 

 錠剤の場合は１錠ずつ服用させる。 

 

（２）有効性 

医療用医薬品の適用から、境界領域の高コレステロール血症に対して有効である。 

 

（３）想定される用法・用量と効能・効果 

① 用法・用量 

コレスチミドとして、通常、成人 1 回 1.5 g を 1 日 2 回、朝夕食前に水とともに経口投

与する。ただし、症状、服用状況を考慮して朝夕食後投与とすることもできる。 

② 効能・効果 

境界領域の高 LDLコレステロール血症 

 

（４）包装単位（投与日数の制限） 

コレバインミニ 83％（4週間分 56包／箱） 
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（５）販売時における薬剤師の関与の必要性 

上記した禁忌対応の消費者に対しては販売を原則禁止する。また、他剤との併用による

薬効減尐が考えられることから、薬剤師は薬歴を把握し多剤を服用している消費者には販

売しない措置が必要である。また食事や運動などの生活習慣の改善に対する助言、定期的

な検診を受けることの必要性について指導する。 

 

（６）薬剤師の研修（必要ない場合は項目は立てない） 

薬剤師は、生涯学習、公開講座、各種シンポジウムや学会参加等を通じて次のことに留

意する必要がある。1）高コレステロール血症および脂質異常症の病態生理に関する情報、

2）治療効果のモニタリングに関する情報、3）禁忌症、薬物間相互作用、副作用に関する

注意を消費者に促すための情報、4）対象症状を予防し緩和するための生活指導に関する情

報、5）繰り返し購入する人への対処方法や助言に関する情報など。 

 

（７）販売実践ガイダンスの要否 

症状の把握や継続使用の可否、副作用の早期発見や他剤との併用による薬効変化に対処

に関するガイダンスが必要である。 

 

（８）参考文献 

1） National Cholesterol Education Program (NCEP) Expert Panel on Detection, 

Evaluation and Treatment of High Blood Cholesterol in Adults (Adults Treatment 

Panel III, ATP III) 

2） 中谷矩章: Prog. Med.，22（5），1293（2002） 

3） インタビューフォーム 

4） 秦真奈美ら：新薬と臨床、57, 754 (2008) 

5） 秦真奈美ら：新薬と臨床、57, 794 (2008) 

6） 今日の治療薬 2007（南江堂） 

7） MCI-196 研究会: 臨床医薬，12（7），1263（1996） 

8） MCI-196 研究会: 臨床医薬，12（8），1641（1996） 

 

５．OTC医薬品として海外での販売状況 

（１）OTC医薬品としての販売の有無 

欧米諸国において一般用医薬品としては販売されていない。 

 

（２）販売されている場合には有効成分量、効能・効果、用法及び用量等について、本検

討結果による候補成分との比較を行うこと 

 

６． 付帯資料 

１）コレバイン錠 500 ㎎、コレバインミニ 83％ 添付文書、2009 年 10月改訂（第 15版）
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 アカルボース（医療用販売名 グルコバイ） 

 

 

これまで厚生労働省医薬食品局審査管理課長宛に医学関係学会から寄せられた医療用医

薬品の有効成分の一般用医薬品への転用についての意見に対して、その対策等につき日本

薬学会としての考え方を以下に記す。 

 

医学関係学会からの意見に対する考え方 

指摘意見 医学会名 対策等 

①すでに糖尿病である患

者に適切な治療がなされ

ない可能性がある。 

日本循環器学会 

日本糖尿病学会 

本成分を含む製品は、すでに医療機関で他の

糖尿病薬による治療を受けている人、および高

血圧症、脂質異常症などの他のリスク因子を伴

う治療を受けている人には販売しないこととす

る。  

販売に際しては、薬剤師に対面にて購入者か

らの情報収集と情報提供に必ず当たらせること

を条件とする。 

それにより指摘のようなことは回避可能だと考

える。 

②血糖値が正常化してい

る者に無用の薬剤が投与

され副作用が生じる可能

性がある。 

日本循環器学会 

日本糖尿病学会 

本成分を含む製品は健康診断等により耐糖

能異常を指摘されない正常血糖値の人には販

売しないこととする。 

また、販売にあたっては必ず薬剤師に関与さ

せることで購入者からの対面による情報収集が

可能となり、正常血糖値状態の人への不必要な

販売は防止できる。 

また、α －GIは単独ではほとんど低血糖を引

き起こさないため、薬剤師に適切な情報提供や

状態確認を行わせることで指摘のような事態は

防げるものと考える。 

③薬剤を服用しているた

め過度の安心感等から医

療機関や定期健康診断

の受診から遠ざかったり、

生活習慣の改善がなおざ

りにされる可能性がある。 

日本循環器学会 

日本糖尿病学会 

本成分を含む製品は、食事療法や運動療法

の日常生活習慣の改善を実施した上でも食後過

血糖状態が改善されない場合に限っての使用に

限定する。   

しかも、漫然とした長期連用を回避するため、

1 回に販売できる包装単位を制限すること、そし

て薬剤師に対面で服用経過や検診結果などを

確認させ、継続した生活指導を行わせるととも
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に、セルフメディケーションの範囲を超えた場合

は適宜医療機関への受診勧奨を行わせることで

指摘のような事態は防げるものと考える。 

④他の糖尿病薬を服用し

ている人が購入し、低血

糖を助長する可能性があ

る。 

日本糖尿病学会 指摘意見①の対策同様、すでに医療機関で

他の糖尿病薬による治療を受けている人には販

売しないことで対応可能。 

⑤複数の薬局から購入し

た薬剤を過量服用してし

まう可能性がある。 

日本循環器学会 

日本糖尿病学会 

販売の都度、薬剤師に現在の服用薬等の確

認を行わせることにより、過量服用は回避できる

と考える。 

 

⑥消化器系の副作用発

現の懸念がある。 

日本糖尿病学会 アカルボースは、小腸上部での糖類分解吸収

を遅延させるため、腸内に未消化の炭水化物が

あると大腸で細菌により分解されて水素ガスを

発生したり、有機酸となり腹部膨満や下痢を引き

起こすことが多い。しかししばらく服用を継続す

ると小腸上部で吸収されなかった二糖類が小腸

中・下部にα グルコシダーゼを誘導し全小腸で

ゆっくり炭水化物を吸収するようになり、上記副

作用は軽減されてくる。 

したがって薬剤師に経過観察と服薬指導に関

与させ、重篤化した場合には服薬中止を指導さ

せることや医療機関への受診勧奨を行なわせる

ことで対応は可能である。 

また、閉塞性腸疾患や常習性便秘の既往歴

の人には禁忌症として販売しないことにより、指

摘事項は回避できると考える。 
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概要 

 糖尿病患者が増加する中、未受診者や未治療者が放置されている。一方で現在一般用医

薬品に耐糖能異常を改善する効能を持つものは無く、高めの血糖値を下げる効果を期待し

ていわゆる健康食品等を購入している生活者も尐なくない。生活習慣の改善のみでは十分

な効果をあげられない限定された生活者が薬剤師の指導・助言のもと、アカルボースを適

切に活用することはセルフメディケーションの範囲を広げ、糖尿病予備群の適切なケアに

貢献するものと考えられる。 

販売にあたっては、すでに医療機関で糖尿病や高血圧症などの治療を受けている人や他の

リスク因子を持つ人は除外するなど、あくまでも適切な医療を確保することが前提である。 

 

１．一般用医薬品への転用の合理性とその条件 

（１）一般用医薬品への転用の合理性及びリスク－ベネフィット評価 

糖尿病患者人口が増加の一途をたどっており、セルフメディケーションにおける日常生

活指導や血糖管理の重要性が増している。特に、2 型糖尿病の初期段階においては、食後の

過血糖の抑制が糖尿病やそれに伴う合併症の進展予防に有用であるといわれている。境界

領域や糖尿病の初期においては、自覚症状に乏しく、定期健康診断において耐糖能異常を

指摘されて気付くことも尐なくない。 

従って、未発見糖尿病患者・未治療患者・糖尿病予備群を早期に発見するため、薬剤師

をして積極的な定期健康診断等への受診を生活者に対して促すことが第一義的に重要であ

る。 

 

一方で、現在一般用医薬品に耐糖能異常を改善する効能を持つものは無く、血糖値の高

めの人を対象とした特定保健用食品が用いられたり、一部では効能が証明されていないい

わゆる健康食品やサプリメントが用いられている。このため、定期健康診断等において耐

糖能異常を指摘された人や血糖値に不安を持つ人が、せつな的にこれらの製品を使用し続

けることとなり、治療の遅れによる重症化や不適切使用による健康被害の発現などが懸念

される。 

一般用医薬品として本成分が転用されることにより、限定された対象者に有益なセルフ

メディケーションの選択肢を提供することが可能となる。 

 

安全性は既にこれまでの臨床で確認されており、単独使用における低血糖のリスクは低

く、また、発現頻度の高い放屁、下痢等の副作用も継続服用により軽減する。本剤が一般

用医薬品として転用されれば、臨床評価の定まった製品による糖尿病の初期ケアが可能と

なり、セルフメディケーションによる症状発現ならびに進展の予防はリスクを上回るもの

と考えられる。同時に、販売には薬剤師に関与させることにより、未治療者や糖尿病予備

群の掘り起こしと受診勧奨等が行われ適正な健康管理に関するサポートが可能になるもの

と期待される。 
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（２）医療用医薬品としての開発の経緯 

 1973年放線菌の一種である Actinoplanes属のアミノ糖産生菌の培養液中からα－アミラ

ーゼ及びα－グルコシダーゼに阻害作用を示すアカルボースが分離・精製された。アカル

ボースは腸管内において炭水化物の消化・吸収に関与するα－アミラーゼ及びα－グルコ

シダーゼ（スクラーゼ、マルターゼ等）の活性を阻害することにより食後の血糖上昇を抑

制する。臨床においては本剤による糖質吸収の遅延作用により食後過血糖の改善及び血糖

の日内変動を小さくすることで良好な血糖コントロールが可能であり、1993年に製造承認、

同年 12月に発売された。 

 

（３）当該分野における位置付け 

 糖尿病治療薬には、1)インスリン製剤、２）主にインスリン分泌を促進する薬剤（スル

ホニルウレア系薬、グリニド系薬）、３）インスリン抵抗性を改善する薬剤（チアゾリジン

薬）４）糖質の吸収を遅延する薬剤（α-グルコシダーゼ阻害薬）、５）主に肝臓での糖新

生を抑制する薬剤（ビグアナイド薬）、６）インクレチン関連薬剤がある。 

 アカルボースは消化管内においてα－アミラーゼ及びα-グルコシダーゼを競合的に阻

害し、糖質の単糖類への消化を遅延させる結果、食後の急峻な血糖上昇を抑制する。食事

療法・運動療法の糖尿病の基礎治療で効果不十分な場合に加え、他の経口血糖降下薬やイ

ンスリン製剤による治療において効果不十分な場合にも治療効果が期待される。 

 

（４）本剤の安定性等 

 有効成分の安定性については、苛酷試験（40℃・9ヶ月、50℃・3 ヶ月（無色透明ガラス

製気密容器）で外観の着色ならびに分解物のわずかな増加が認められた。25℃・75％RH（無

色透明 PTP）・6 ヶ月でわずかに重量の増加、40℃・75％（無色透明 PTP）・2 カ月間保存し

たところ、品質の変化はほとんど認められず安定であった。４カ月保存では、外観の着色、

平均重量の増加、分解物の増加が認められた。光安定性（1000 ルクス、無色透明 PTP）・3

か月、及び長期保存試験（室温・42か月）では、特に問題となることはない。しかし、40℃・

75％（無色透明ガラス製開放容器）の高温多湿下に無包装状態で保存した場合には、１週

間で外観に着色及び膨潤、平均重量の増加が認められ、著しく品質が低下するため、高温

多湿を避け、PTP シートの状態で保管することが必要である。 

 

（５）当該有効成分を配合した医療用医薬品の再審査結果残存の有無 

再審査結果通知年月日：2005 年 1 月 13 日 

薬事法第 14 条第 2 項各号のいずれにも該当しないとの結果を得た。 

 

２．一般用医薬品としての有効性について 

（１）想定される一般用医薬品の有効性について 

境界領域の食後過血糖の改善が対象となる。 

※ 他の糖尿病薬による治療を受けている人、および高血圧症、脂質異常症などの他のリス

ク因子を伴う治療を受けている人は除外する。 

※ インスリン分泌能の比較的保たれている食後過血糖状態（定期的健康診断等において血
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糖値が境界領域の患者）が対象となる。 

※ ただし、食事療法・運動療法を行なっているが十分な効果が得られない場合に限る。 

 

（２）前記を補強する医療用医薬品の有効性 

① 用量反応試験 

・ 食事療法のみで治療中の２型糖尿病患者（269例）を対象に、アカルボース 50mg、100mg

を１日３回、食事中に８週間経口投与し、その臨床的有用性について多施設オープン試験

により２用量の群間比較を行なった。その結果、食後血糖、空腹時血糖、HbA1C は両群とも

投与により有意に低下したが、その低下度は 100mg投与群でより大きかった。 

安全性については、消化器症状を中心とする副作用の発現率は、50mg投与群 44.8％、100mg

投与群 53.4％であったが、副作用発現率、中止率には両群間に有意な差はなかった。 

② 比較試験 

・ 食事療法のみで治療中の２型糖尿病患者（246例）を対象に、アカルボース 100mg 及び

プラセボを１日３回、食事中に８週間経口投与する二重盲検比較試験を実施した。食後血

糖の前値からの低下度はアカルボース投与群がプラセボ投与群に比し有意に優れていた。

副作用は、アカルボース投与群で 49.2％にみられたが、その内容は放屁の増加、腹部膨満

感などの消化器症状がほとんどで、かつその程度は軽～中等度なものが大多数であった。 

・ ２型糖尿病患者（40 例）を対象に、アカルボース 100mg 及びプラセボを１日３回、食

事中に 24～28 週間経口投与する二重盲検比較試験を実施した。アカルボース投与群のみ食

後血糖、HbA1 の有意な低下が認められた。副作用は、アカルボース投与群 78.9％、プラセ

ボ投与群 61.1％に認められたが、両群に有意差は認められなかった。両群とも大部分は放

屁の増加及び腹部膨満感であったが、いずれも軽度～中等度であり無処置で投与継続が可

能であり、投与継続中に漸減した。  

 

３．一般用医薬品とした場合の安全性について 

（１）医療用医薬品としての安全性プロフィール 

① 副作用の概要 

承認時及び使用成績調査での調査症例 4,543例中 1,244 例（27.38％）に副作用（臨床検

査値の異常変動を含む）が認められ、主な副作用は放屁増加 717 件（15.78％）、腹部膨満・

鼓腸 603件（13.27％）、ALT（GPT）上昇 89件（1.96％）等であった（再審査終了時）。 

② 重大な副作用 

低血糖、腸閉塞様の症状、劇症肝炎、重篤な肝機能障害、黄疸、重篤な肝硬変例におけ

る高アンモニア血症の増悪による意識障害 

③ 高齢者への投与 

 高齢者等忍容性の低下が懸念される患者に対しては、経過を十分に観察しながら慎重に

投与する 

④ 妊婦、産婦、授乳婦等への投与 

 安全性未確立、動物実験で乳汁中に移行することが報告されている 

⑤ 小児に対する投与 
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 安全性未確立 

⑥ 禁忌 

重症ケトーシス、糖尿病性昏睡又は前昏睡の患者（輸液及びインスリンによる速やかな

高血糖の是正が必須となるので本剤の投与は適さない）、重症感染症、手術前後、重篤な外

傷のある患者（インスリン注射による血糖管理が望まれるので本剤の投与は適さない）な

らびに本剤の成分に対する過敏症の既往歴のある患者、妊婦又は妊娠している可能性のあ

る婦人 

⑦ 慎重投与 

 開腹手術の既往又は腸閉塞の既往のある患者（腸内ガス等の増加により腸閉塞様の症状

が発現しやすい）、消化・吸収傷害を伴った慢性腸疾患の患者（本剤の作用により病態が悪

化することがある）、ロエムヘルド症候群、重度のヘルニア、大腸の狭窄・潰瘍等の患者（腸

内ガス等の増加により症状が悪化することがある）、重篤な肝障害のある患者（代謝状態が

変化することがあるため血糖管理状況が大きく変化する恐れがある。また、重篤な肝硬変

例で、高アンモニア血症が増悪し意識障害を伴うことがある）、重篤な腎傷害のある患者（外

国においてクレアチニンクリアランス 25mL／min 未満の患者に投与した際の血中活性物質

（本剤及び活性代謝物）濃度は腎機能正常者に比べて約４～５倍上昇することが報告）、高

齢者 

⑧ 相互作用（併用禁忌のみ） 

 他の糖尿病用薬との併用で低血糖発現（０．１～５％未満）の報告があるので、他の糖

尿病薬使用の人には販売しない。 

 

 

 

（２）一般用医薬品とした場合の安全性 

① 薬剤間相互作用 

 既に他の糖尿病用薬により治療を受けている際は禁忌である。 

② 留意すべき副作用とその対処方法 

 インスリン分泌を促進させる作用はないため、単独で低血糖を引き起こす可能性は低い

が、他の薬剤や血糖上昇抑制効果のあるとされる特定保健用食品（難消化性デキストリン

など）の併用時には低血糖を引き起こす可能性があるので使用しない。また、低血糖症状

が認められた場合にはショ糖ではなくブドウ糖を摂取するなどの適切な対処が必要である。

販売に際して薬剤師に注意点を説明させると同時に、必要に応じて専用のブドウ糖を提供

させる。 

 腹部膨満感や放屁の増加などの消化器症状について購入者が適切な対応をとれるよう、

薬剤師に十分な説明をさせる。また、当該症状が発現した場合には腸閉塞様の重篤な副作

用に発展する可能性もあるため、医師・薬剤師に申し出るよう指導させる。 

 発現頻度は低いものの重篤な肝機能障害が報告されている。劇症肝炎等の重篤な肝機能

障害は投与開始後概ね６ヵ月以内に認められる場合が多いので，服用開始後６ヵ月以内は

特に注意し、購入者に初期症状を説明し、異常を感じた場合は薬剤師に申し出るよう指導さ
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せる。また症状が重篤な場合は医療機関への受診を促す。 

③ 購入者による的確な症状・疾患把握の可否 

 本来、糖尿病の診断にはインスリン分泌不全やインスリン抵抗性の評価が必要であり、

購入者による的確な症状の把握は困難である。医療機関における受診あるいは健康診断な

どにおいて食後の血糖がやや高めで境界領域と判断された人を対象に使用されるのが適切

である。しかも基礎治療となる食事療法と運動療法を行っても十分効果が現れない人に限

定する。 

④ 重篤な他の疾患との区別の可否と見逃した場合の影響(推定) 

 購入者による糖尿病と脂質異常症の区別は困難である。医療機関における受診あるいは

定期的健康診断における臨床検査等に基づいた区別が必要となる。従ってすでに医療機関

で他の糖尿病薬による治療を受けている人、および高血圧症、脂質異常症などの他のリス

ク因子を伴う治療を受けている人には販売しないこととすべきである。  

他方、本剤は非吸収性の薬剤であり、他の疾患を見逃して使用した場合における影響は

小さいものと推定される。 

⑤ 医師の初回診察の必要性 

 健康診断等により血糖値が境界領域であることが確認される必要がある。 

⑥ 同様の症状に不適切に繰り返し使用した場合の危険性 

 不適切に繰り返し使用した場合の危険性に関するエビデンスはないが、薬剤師の関与に

より不適切な使用を防ぐことができる。 

 

 

４．総合評価と承認にあたっての条件 

（１）安全性 

① 一般用医薬品としての安全性に関しては、他の糖尿病薬との併用により重篤な低血糖

状態を起こす可能性があること、ならびに低血糖状態からの回復に時間を要することなど

から、医療機関で他の糖尿病薬による治療を受けている人、および高血圧症、脂質異常症

などの他のリスク因子を伴う治療を受けている人は除外することを条件に加える。 

② 食事療法や運動療法の日常生活習慣の改善を実施した上でも食後過血糖状態が改善さ

れない場合に限る。 

③ 開腹手術の既往又は腸閉塞の既往のある患者、常習性便秘の患者では、腸内ガス等の

増加により腸閉塞様の症状が発現しやすいため使用禁忌とするべきである。 

④ 消化・吸収傷害を伴った慢性腸疾患の患者においては、病態が悪化することがあるた

め、使用禁忌とすべきである。 

⑤ ロエムヘルド症候群、重度のヘルニア、大腸の狭窄・潰瘍等の患者においては、腸内

ガス等の増加により症状が悪化することがあるため、使用禁忌とすべきである。 

⑥ 頻度は低いが、重篤な肝障害を起こす可能性があるため、長期連用はすべきではない。

また、肝障害ならびに腎障害のある患者においては、代謝状態が変化することによる血糖

管理状況の変化の恐れがあるため使用禁忌とすべきである。 

 

19 ページ



8 

 

（２）有効性 

境界領域の食後過血糖の改善を効能とする。 

 

（３）想定される用法・用量と効能・効果 

① 用法・用量 

 1 回 50mg、1 日 3回毎食直前 

② 効能・効果 

境界領域の食後過血糖の改善 

※ インスリン分泌能の比較的保たれている食後過血糖状態（定期的健康診断等において血

糖値が境界領域の患者）が対象となる。 

※ 特定検診・特定保健指導等により、血糖値が境界領域であると診断され、高血圧症や脂

質異常症など他のリスク因子がなく、４０歳以上７０歳未満で食事療法・運動療法の生

活習慣の改善で３ヶ月以上観察し、それでも境界領域の続く場合。 

 

 

（４）包装単位 

 服用開始当初は 14日分（42錠）の包装単位で対処する。基本的には慢性疾患のため最大

28 日分（84錠）包装とする。 

 

（５）販売時における薬剤師の関与の必要性 

 症状や薬剤の必要性に関する的確な判断ならびに、食事、運動などの生活習慣の指導が

必須であり、薬剤師の関与なくして販売してはならない。 

 

（６）薬剤師の研修 

 適切な販売を行なうため、実務につく薬剤師が以下の研修を受けられるような環境を整

えるべきである。 

・ 合併症を含む糖尿病全般にわたる病気や治療法に関する知識 

・ 禁忌症、薬物間相互作用、副作用に関する注意を購入者に促すための知識と技能 

・ 対象症状を予防し緩和するための生活指導に関すること 

・ 繰り返し購入する人への対処方法や助言に関すること 

・ 血(尿)糖自己測定器の使用方法や結果の解釈に関すること 

・ セルフメディケーションプラン作成に関する知識と技能 

・ かかりつけ医等への連絡・情報提供に関すること 

 

（７）販売実践ガイダンスの要否 

 症状の把握やセルフメディケーションの除外基準、さらには副作用の早期発見と対処に

関するガイダンスが必要 

 

（８）参考文献 
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１）添付文書 

２）インタビューフォーム 

３）今日の治療指針 2008（医学書院） 

４）治療薬マニュアル 2008（医学書院） 

 

 

５．一般用医薬品として海外での販売状況 

 （１）一般用医薬品としての販売の有無 

 海外では発売されていない 

 （2）販売されている場合には有効成分量、効能・効果、用法及び用量等について 

    海外では発売されていないため、該当しない 

 

６. 付帯資料 

 

添付文書 
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オメプラゾール（医療用販売名 オメプラゾン錠、オメプラール錠） 

 

これまで厚生労働省医薬食品局審査管理課長宛に医学関係学会から寄せられた医療用医

薬品の有効成分の一般用医薬品への転用についての意見に対して、その対策等につき日本

薬学会としての考え方を以下に記す。 

（対策等に関して本文では下線を引いた部分に反映させたので参照のこと） 

 

医学関係学会からの意見に対する考え方 

指摘意見 医学会名 対策等 

①CYP2C19 欠損者の多い日

本人では PPI の血中濃度が

容易に上昇し、副作用の発

現に十分な注意が必要。 

日本薬理学会 本成分のスイッチ OTC 医薬品の使途と想

定している「胸やけ、胃痛、胃部不快感」等に

対する短期的な使用における安全域は広い。 

また CYP2C19 機能欠損者では血中濃度の上

昇が見られるが、CYP3A4 による代替酸化代

謝が過度の上昇を抑制している。  

さらに CYP1A2 代謝活性の上昇がカフェイ

ンを指標薬物として確認されているが正常者

間の個人差の範囲内にとどまっている。 

このような観点から薬剤師に対面で関与さ

せる第一類医薬品としての販売であれば指摘

されたような懸念は未然に防止できると考え

る。 

 

②他の多くの薬剤と相互作

用があるので併用薬に注意

が必要 

日本薬理学会 上記同様、薬剤師に生活者からの情報収

集及び情報提供に直接関与させることで併用

薬チェックは十分可能と考えられる。 

 

③酸分泌抑制剤の長期服用

で肺炎のリスク上昇が報告さ

れており定期的検査が必要 

日本薬理学会 服用者は「胸やけ、胃痛、胃部不快感」とい

う自覚症状の消失で使用を中止するので不適

切な長期使用はおこりにくいと考えられる。 

また、1 回に販売できる包装単位を制限す

ることで長期連用の防止は可能である。 

あわせて、薬剤師に漫然使用の防止や適

切な受診勧奨を行わせることで、指摘された

懸念には十分対処できると考えられる。 
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概要 

 ストレス社会において胸やけ、胃痛に悩む人が増えている。従来の H2 ブロッカーより短

期間の使用で自覚症状を改善することができるオメプラゾールは、海外で一般用医薬品と

しての使用実績が増大している。CYP2C19 機能欠損が多いといわれる日本人が使用すれば

血中濃度の上昇ならびに多剤との相互作用発現が懸念されるとの指摘があるが、最近の研

究ではそのリスクは低いことが判明している。また短期間の服用に限定し、薬剤師に併用

薬や漫然服用のチェックを行わせることで一般用医薬品としての適正使用は可能であると

考えられる。 

 

 

１． 一般用医薬品への転用の合理性 

（１）スイッチ化の合理性及びリスクーベネフィット評価 

オメプラゾールは、1980 年代に開発され、日本でも 1991年から使用がされている。現在

世界各国で多くの使用実績がある。肝臓で CYP2C19 がこの薬物の代謝に関わるため、体内

動態には遺伝子代謝に由来する個人差が認められる。 

しかしながらこの薬物のプロトンポンプ阻害を目的とした使用における安全域は広く、

このため薬物併用時の CYP2C19 多型の影響を知るための指標薬物として臨床薬理領域で汎

用されている。CYP2C19 機能を欠くあるいは低下した患者では血中濃度の上昇が見られるが、

CYP3A4 による代替酸化代謝が過度の上昇を抑制している。CYP2C19 機能を欠く服用者で

CYP1A2 代謝活性の上昇がカフェインを指標薬物として確認されているが、その上昇は、正

常者間の個人差の範囲内にとどまっている。 

このような観点から安全性に関する情報は既に蓄積されており、適切に使用される範囲

において安全性に関する懸念は極めて低いと判断される。 

また H2 阻害薬に比べてプロトンポンプ阻害薬はより短期間の使用で自覚症状の軽減等の

有用性が期待され、服用者は痛み、不快感の消失で使用を中止するので不適切な長期使用

はおこりにくいと考えられる。 

また他薬との併用によって薬物相互作用がおこる頻度は、H2 阻害薬よりも低いと判断さ

れる。 

 

（２）医療用医薬品としての開発の経緯 

スウェーデンのアストラグループ（現 AstraZeneca 社）は、1967 年より従来のものとは

異なる新しい作用機序による胃酸分泌抑制剤をめざして研究を進めた結果、ベンズイミダ

ゾール誘導体が強力かつ持続的な胃酸分泌抑制作用を持っていることを発見した。 

さらにこれらの誘導体の作用機序を詳細に研究したところ、本誘導体が、胃酸分泌の最

終過程においてプロトンポンプと呼ばれる酵素、H+,K+-ATPase を阻害することにより強力

な胃酸分泌抑制作用を示すことが明らかにされ、1979 年、一連の誘導体の中からこれまで

にない強力な胃酸分泌抑制剤としてオメプラゾールが選ばれた。 

1982 年よりオメプラゾール製剤の前臨床試験を開始し、その後臨床試験により本剤の 1

日 1 回 20mg での有効性、安全性ならびに有用性が確認され、1991 年 1 月に製造承認を取
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得し発売するに至った。 

2002 年 4 月、オメプラゾール製剤とアモキシシリン水和物及びクラリスロマイシンを用

いた「胃潰瘍又は十二指腸潰瘍におけるヘリコバクター・ピロリの除菌の補助」の効能・

効果が追加承認され、2007 年 1 月には「用法・用量」の一部変更（クラリスロマイシン用

量の変更）が承認された。 

2007 年 8 月には、オメプラゾール製剤とアモキシシリン水和物及びメトロニダゾールを

用いた二次除菌療法の「用法・用量」の追加が承認された。 

 

（３）当該分野における位置付け 

 胃潰瘍ならびに胃炎の治療薬には、攻撃因子抑制薬として、H2 受容体拮抗薬やプロトン

ポンプ阻害薬に代表される酸分泌抑制薬と酸中和薬があり、防御因子強化薬として、粘膜

抵抗強化薬、粘液産生・分泌促進薬ならびに胃粘膜微小循環改善薬がある。 

胃粘膜は常に強力な胃酸にさらされており、わずか 0.5～2.5mm の粘液層が胃酸による侵

襲を防いでいるが、何らかの要因により、この攻撃因子と防御因子のバランスが崩れたと

き、胃粘膜障害として症状が現れる。攻撃因子として胃酸分泌とともに重要な役割を果た

しているのがヘリコバクター・ピロリであり、消化性潰瘍のみならず胃がんの要因として

注目されており、陽性である場合には除菌治療が基本とされる。 

本剤は、アモキシシリン、クラリスロマイシンと共にヘリコバクター・ピロリ除菌に用

いられると同時に、単剤でも強力な酸分泌抑制作用を示す。胃酸分泌の刺激物質としては

ヒスタミン、ガストリン、ムスカリンがあるが、プロトンポンプ阻害薬はこれら全ての刺

激による胃酸分泌を強力に抑制し、胃潰瘍、十二指腸潰瘍、逆流性食道炎を改善する。 

 

（４）本剤の安定性等 

有効成分の安定性については、長期保存試験において室温・48 カ月安定である。また、

加速試験40℃・75%RHにおいて微量の類縁物質の増加を認めたものの６カ月間安定である。

また、無包装状態で、40℃（遮光・気密容器）の条件下にて 3 ヵ月間保存、あるいは 60 万

ルクス・時間（曝光・気密容器）にて保存した場合、外観、含量、硬度、崩壊性及び溶出

性に変化は認められなかった。また、25℃/75％RH（遮光・開放）の条件下にて 3 ヵ月間保

存した場合、外観、含量、硬度及び崩壊性に変化は認められなかった。 

 

（５）当該有効成分を配合した医療用医薬品の再審査結果残存の有無 

 AstraZeneca 社は、1997 年 3月に再審査申請を行った。その結果、1999年 3月に薬事法

第 14条第 2項各号（承認拒否事由）のいずれにも該当しないとの再審査結果を得られ、

「効能又は効果」ならびに「用法及び用量」は承認事項のとおり、変更は無い旨通知

された（1999 年 3月 3日付厚生省医薬安全局長通知）。 

 その後、海外での使用成績及び国内での臨床試験成績に基づき、2000 年 12月に「再発・

再燃を繰り返す逆流性食道炎の維持療法」の用法・用量が追加となり、2001 年 2 月に

オメプラール錠 10 が発売された。なお、「再発・再燃を繰り返す逆流性食道炎の維持

療法」は、2008年 6月に薬事法第 14 条第 2項第 3号イからハまで（承認拒否事由）の
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いずれにも該当しないとの再審査結果を得られ、「効能又は効果」、「用法及び用量」は

承認事項のとおり、変更は無い旨通知された（2008年 6月 17日付厚生労働省医薬食品

局長通知）。 

 

２. 一般用医薬品としての有効性について 

（１）想定される一般用医薬品の有効性  

非びらん性胃食道逆流症患者 37 例を対象とした 24 時間食道内 pH モニタリング試験に

おいて、オメプラゾール 10mg/日及び 20mg/日 4 週間投与により、いずれにおいても胸やけ

の改善との関連性が認められている食道内 pH4 未満の時間割合は減尐した。また、アメリ

カの承認規格は 20mg だが、ノルウェーやイギリスでは 10mg 製剤が用いられており、一般

用医薬品としての効能においては 1 日 1 回 10mg で有効性が期待できると考える。 

 

（２）前記を補強する医療用医薬品の有効性 

 ① 用量反応試験 

びらん潰瘍型逆流性食道炎で H2 受容体拮抗剤の常用量以上を 2 ヵ月間以上投与した

にもかかわらず未治癒であった患者を対象とした国内の臨床試験において、オメプラゾ

ール 10mg 及びオメプラゾール 20mg を 6 ヵ月間投与した時の、再発抑制効果が認めら

れている。 

非びらん性胃食道逆流症を対象とした国内の臨床試験において、オメプラゾール 10mg

を 4 週間投与したときの投与 4 週時の胸やけ完全消失率および十分な胸やけ改善率はそ

れぞれ 32.3％（31/96 例）、45.8％（44/96 例）であった。 

② 比較試験 

非びらん性胃食道逆流症：非びらん性胃食道逆流症患者 284 例を対象とし、オメプラ

ゾール 10mg/日及び 20mg/日 4 週間投与時の有効性、安全性をプラセボ対照無作為化二重

盲検並行群間試験にて検討した。その結果、主要評価項目である投与 4 週目の胸やけ完

全消失率は、10mg/日群 32.3％、20mg/日群 25.8％であり、プラセボ群 12.0％に比べ有意

に高かった。10mg/日と 20mg/日群に有意な差は認められなかった。また、両群とも安全

性に対する問題はなく、忍容性は良好であった。 

24 時間食道内pH モニタリング試験：非びらん性胃食道逆流症患者37 例を対象とし、

オメプラゾール 10mg/日及び 20mg/日 4 週間投与時の 24 時間食道内 pH モニタリングに

よる薬力学的作用、有効性、安全性を無作為化二重盲検並行群間試験にて検討した。そ

の結果、10mg/日群、20mg/日群いずれにおいても食道内 pH4 未満の時間割合は減尐した。

オメプラゾールによる食道内 pH4 未満の時間割合減尐と胸やけの改善には関連が認めら

れた。また、両群とも安全性に対する問題はなく、忍容性は良好であった。 

 

３. 一般用医薬品とした場合の安全性について 

（１）医療用医薬品としての安全性プロフィール 

①副作用：総症例数 15,180 例中 283 例（1.86%）399 件の副作用が報告された（オメプラゾ

ン錠の調査結果と合算）。主な副作用は、ALT（GPT）上昇 57 件（0.38%）、AST（GOT）上
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昇 32 件（0.21%）等の肝障害、下痢・軟便 27 件（0.18%）、白血球減尐（症）27 件（0.18%）、

発疹 13 件（0.09%）、便秘 12 件（0.08%）、BUN 上昇 10 件（0.07%）等であった。 

②重大な副作用： 

１）ショック、アナフィラキシー様症 

状、血管浮腫、気管支痙攣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。 

２）無顆粒球症、汎血球減尐症、溶血性貧血、血小板減尐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。 

３）急性肝不全、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。 

４）中毒性表皮壊死症（Lyell 症候群）、皮膚粘膜眼症候群（Stevens-Johnson 症候群）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。 

５）視力障害があらわれることがあるので、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。 

６）間質性腎炎、急性腎不全があらわれることがあるので、腎機能検査値（BUN、クレ

アチニン等）に注意し、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。 

７）低ナトリウム血症があらわれることがあるので、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。 

８）間質性肺炎があらわれることがあるので、発熱、咳嗽、呼吸困難、肺音の異常（捻

髪音）等が認められた場合には投与を中止し、速やかに胸部 X 線等の検査を実施し、副腎

皮質ホルモン剤の投与等の適切な処置を行う。 

９）筋肉痛、脱力感、CK（CPK）上昇、血中及び尿中ミオグロビン上昇を特徴とする横

紋筋融解症があらわれることがあるので、このような場合には、投与を中止し、適切な処

置を行う。 

１０）せん妄、異常行動、失見当識、幻覚、不安、焦躁、攻撃性等があらわれることが

あるので、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。 

③高齢者への投与：本剤は、主として肝臓で代謝されるが、高齢者では肝機能、その他生

理機能が低下していることが多いので、低用量から投与を開始するなど慎重に投与する。 

④妊婦・産婦・授乳婦等への投与： 

１）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（ウサギ経口 138mg/kg）で胎児毒性（死亡

吸収胚率の増加）が報告されている。〕 

２）授乳中の婦人への投与は避けることが望ましいが、やむを得ず投与する場合は、授

乳を避けさせること。〔動物実験（ラット経口 5mg/kg）で母乳中へ移行することが報告され

ている。〕 

⑤小児に対する投与：小児に対する安全性は確立していない（使用経験が尐ない）。 

⑥禁忌：本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者。アタザナビル硫酸塩を投与中の患

者。 
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⑦慎重投与：薬物過敏症の既往歴のある患者。肝障害のある患者〔肝代謝性であり、血中

濃度が高くなるおそれがある。〕。高齢者。 

⑧相互作用（併用禁忌のみ）：アタザナビルの作用が減弱するおそれがある。本剤の胃酸分

泌抑制作用により、胃内 pH が上昇し、アタザナビルの溶解性が低下し、アタザナビルの血

中濃度が低下するおそれがある。 

 

（２）一般用医薬品とした場合の安全性 

①薬剤間相互作用： 

１）本剤の胃酸分泌抑制作用により硫酸アタザナビルの溶解性が低下し、アタザナビルの

血中濃度が低下することがある。 

２）本剤は主に肝臓のチトクローム P450 系薬物代謝酵素 CYP2C19 で代謝されるため、本

剤と同じ代謝酵素で代謝される薬物（ジアゼパム、フェニトイン、ワルファリン）の代謝、

排泄を遅延させるおそれがある。 

３）タクロリムスの血中濃度が上昇することがある（作用機序不明）。 

４）本剤の胃酸分泌抑制作用によりジゴキシンの加水分解が抑制され、ジゴキシンの血中

濃度が上昇する可能性がある。 

５）本剤とイトラコナゾール，ゲフィチニブを併用した場合，本剤の胃酸分泌抑制作用に

より，これらの薬剤の吸収が抑制され，血中濃度が低下するおそれがある。 

６）ボリコナゾールは本剤の代謝酵素(CYP2C19 及び CYP3A4)を阻害し、本剤の Cmax 及

び AUC が増加することが考えられる。 

７）ネルフィナビルの血中濃度が低下するおそれがある（作用機序不明）。 

②留意すべき副作用とその対処方法：重大な副作用にアナフィラキシー反応、ショックが

あるため、「本人及び家族がアレルギー体質の人」「薬でアレルギーを起こしたことのある

人」は「薬剤師に相談すること」とする必要がある。また、重大な副作用である血球系の

障害、肝機能障害、皮膚症状、視力障害、間質性腎炎、急性腎不全、低ナトリウム血症、

間質性肺炎、横紋筋融解症、錯乱状態があるため、これらの初期症状の説明を説明し、異

常を認めた場合には直ちに投与を中止し、受診を勧奨する。 

③消費者による的確な症状・疾患把握の可否： 胸やけ、胃部不快感等の症状は消費者が自

覚する症状であることから消費者自ら把握することは可能である。 

④重篤な他の疾患との区別の可否と見逃した場合の影響： 重篤な他の疾患として胃がんが

挙げられるが、自覚症状が類似しているため 3～4 日間の継続使用によっても症状が改善す

る傾向がない場合には、専門の医療機関への受診を勧奨する。黒色便や軟便傾向等の症状

の進行を示唆する兆候を見逃さないよう指導する。 

⑤医師の初回診察の必要性： とくに必要なし 

⑥同様の症状に不適切に繰り返し使用した場合の危険性：不適切に繰り返し使用した場合

の危険性に関するエビデンスはないが、胃がん等の本剤により治癒できない疾患が潜在す

ることも否定できず、薬剤師に定期的なモニタリングを実施させることによる継続使用の

可否判断が必要である。 
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４． 総合評価と承認にあたっての条件 

（１） 安全性  

・ショック、アナフィラキシー様症状が現れることがあるので、本剤の成分に対し過敏症

の既往歴のある患者は禁忌とする。 

・治療にあたっては経過を十分に観察し、本剤を 3～4 日間服用しても症状の改善する傾向

がない場合には、受診勧奨する。特に、黒色便が続くような場合には他の疾患の可能性も

考慮し、早急に医療機関を受診するよう指導する。 

・暴飲暴食やストレスなどが誘因になるため、食事やストレスケアなどの生活習慣の改善

に対する助言を行う。 

・3～4 日の服用により症状の改善する傾向を認めた場合には、最大 14 日まで継続服用可能

であるが、その後も症状が残る場合には他の疾患の可能性が否定できないため、受診を勧

奨する。  

（２）有効性 

医療用医薬品としての適用から、胃粘膜障害に伴う部不快感、上腹部痛、悪心・嘔吐、胸

やけ等に有効であると考えられる。 

（３）想定される用法・用量と効能・効果 

① 用法・用量 

オメプラゾールとして、成人 1 日 1 回 10mg を服用する。継続服用は最大 14 日。 

② 効能・効果 

胸やけ、胃痛、胃部不快感等 

（４）包装単位 

 10mg /錠（最大包装 4 日分 4 錠/箱） 

（５） 販売時における薬剤師の関与の必要性  

 本剤は、胃がんを隠ぺいする可能性があり、また消化管出血が疑われる消費者に対して

は禁忌であるなど、消費者の状態や現在の併用薬など薬歴を把握することが必要である。

また、服用開始３～４日後に本剤の有効性を評価し、継続服用の可否の判断が必要である

ことから、薬剤師に関与させることは必須である。 

（６）薬剤師の研修 

 適切な販売を行うために、下記の項目について薬剤師が研修を受けられるような環境を

整えるべきである。 

①胃粘膜障害を伴う疾患の病態生理に関する情報 

②治療効果のモニタリングに関する情報 

③重篤な副作用を回避するための情報 

④対象症状を予防し緩和するための生活指導に関する情報 

⑤繰り返し購入する人への対処方法や助言に関する情報 

 

（７）販売実践ガイダンスの要否 

 症状の把握や継続使用の可否、副作用の早期発見と対処に関するガイダンスが必要であ

る。 
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（８）参考文献 

１）添付文書 

２）インタビューフォーム 

３）今日の治療指針 2008（医学書院） 

４）治療薬マニュアル 2008（医学書院） 

５）Kinoshita,Y.,et al：J Gastroenterol 41 554（2006） 

 

５．一般用医薬品としての海外での販売状況 

 以下のとおり海外ではこの１０年間、本成分が一般用医薬品として広く用いられ始めて

いる。多くが胸焼け改善のための短期間使用である。包装単位も小包装に限定し連用・乱

用を防ぐ手立てを行っている。 

 

（１）一般用医薬品としての販売の有無 

スウェーデン（1999）、スペイン（2003）・米国（2003）、英国（2004）・中国（2004）、アル

ゼンチン（2005）、ノルウェー（2006）、オランダ（2008）、ベルギー（2009）・ドイツ（2009）・

ポーランド（2009）、フィンランド（2010）・フランス（2010）・オーストラリア（2010）・

ニュージーランド（2010）、メキシコ、スイス 

 

（２）有効成分量、効能・効果、用法及び用量等について、候補成分との比較 

 オーストラリア １回 20mg 以下、胸焼けの改善および胃食道逆流症の症状、最大包装

量１４日分、一般広告は認められていない。 

 中国 １回１０mg錠とカプセル 

 ニュージーランド １日最高量２０mg、最大１４回分包装、分類 pharmacy-only medicine、

１８歳以上、短期間の胃逆流症の改善、“consult a pharmacist or doctor”.という表示を義

務付け 

 米国 １日２０ｍｇ、頻回の胸焼けの改善 

 フィンランド 20mg、胃酸逆流の短期間治療、最大治療期間 2週間、成人のみ。 

 フランス 1回 20mg、胸焼けおよび胃酸逆流の治療、最大包装１４錠 

 ドイツ  1回 20mg、1 日最大 20mg、胸焼けおよび胃酸逆流の治療、最大包装１４錠 

 オランダ UAD (pharmacy and druggist)での販売 

 スペイン 10mg、胸焼けの短期間治療、1 日最大 20mg、最大治療期間４週間 

 スウェーデン 1回 10mg あるいは 20mg、胃食道逆流症（例 胸焼け、嘔吐）の症状の

短期間治療、最大 14日 

 英国 pharmacy-only medicine 18 歳以上の成人、胸焼けのような逆流症の改善、最長

治療期間 14 日。1 日最大用量 20mg、最大包装 28 錠 

 ノルウェー 10mg錠 

 

付帯資料 

添付文書
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日局メペンゾラート臭化物（医療用販売名トランコロン錠 7.5mg） 

 

概要 

メペンゾラートは、下部消化管の運動・収縮の抑制に選択的に作用する抗コリン薬であ

り、過敏性腸症候群の治療薬として 1967 年から現在に至る長期の使用実績がある成分であ

る。現在、一般用医薬品の成分には下部消化器に選択的な抗コリン薬が存在しないことか

ら、下腹部痛の訴えに対して非選択的な抗コリン薬で対応せざるを得なかった。メペンゾ

ラートを一般用医薬品にスイッチすることにより、便通の異常を伴う下部消化管痛に対し、

より安全かつ症状に応じたセルフメディケーションの選択が可能となる。 

 

１．一般用医薬品への利用の合理性 

（１）スイッチ化の合理性及びリスク‐ベネフィット評価 

メペンゾラートは、下部消化管の運動・収縮の抑制に選択的に作用する抗コリン薬であ

り、過敏性腸症候群の治療薬として 1967 年から現在に至る長期の使用実績がある。過敏性

腸症候群は、緩解と再発を繰り返すことが多い疾病であるが、症状が軽度な患者が約７割

を占め、一般的にその予後は良好である。一方、慢性的な下痢・便秘・腹痛など自覚症状

が継続することから、日常生活の QOL低下や社会経済的な損失の原因となる疾患である。 

現在、一般用医薬品に含有されている抗コリン薬には、臭化メチルベナクチジウム、臭

化ブチルスコポラミン、臭化メチルオクタトロピン、塩酸ジサイクロミン、塩酸オキシフ

ェンサイクリミン、ロートエキスが存在する。その効能･効果は「胃痛、腹痛、さしこみ（疝

痛、癪）、胃酸過多、胸やけ」であり、下部消化器に選択的な効能効果を有する成分は存在

しない。メペンゾラートを一般用医薬品にスイッチすることにより、便通の異常を伴う下

部消化管痛に対し、より安全かつ症状に応じたセルフメディケーションの選択が可能とな

る。 

 

｛参考｝ 臭化ブチルスコポラミン、塩酸ジサイクロミン、ロートエキスの効能･効果

は以下の通り。 

成分 医療用医薬品 効能･効果 

臭化ブチルスコポラミン 下記疾患における痙攣並びに運動機能亢進 

胃・十二指腸潰瘍、食道痙攣、幽門痙攣、胃炎、腸炎、腸疝

痛、痙攣性便秘、機能性下痢、胆のう・胆管炎、胆石症、胆

道ジスキネジー、胆のう切除後の後遺症、尿路結石症、腼胱

炎、月経困難症 

塩酸ジサイクロミン 下記疾患における自覚症状及び他覚所見の改善 

胃潰瘍、十二指腸潰瘍、胃炎 

ロートエキス 下記疾患における分泌・運動亢進並びに疼痛  

 胃酸過多、胃炎、胃・十二指腸潰瘍、痙攣性便秘 

メペンゾラート臭化物 過敏性腸症候群 
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（２）医療用医薬品としての開発の経緯 

 メペンゾラートは、下部消化管に対して選択的に作用し、過敏性腸症候群に効果を持つ

薬としてLakeside社によって研究開発された抗コリン作用を有する4級アンモニウム構造

を持つ合成アトロピン様薬である。1967年1月に国内販売開始。 

 

（３）当該分野における位置づけ 

過敏性腸症候群は、腹痛・腹部不快感等の腹部症状と、下痢や便秘等の便通異常を主体

とする消化器症状が長期間持続もしくは悪化・改善を繰り返す機能性消化管障害である。

器質的な疾患が原因ではなく、ストレスを主因とする消化管運動異常、内臓知覚過敏、脳・

腸管調節障害が発症機序と考えられている。 

薬物治療は、過敏性腸症候群治療ガイドラインでは第一段階から第三段階まであるが、

まず、高分子重合体(ポリカルボフィルカルシウム)又は消化管運動調節薬(セレキノン、ラ

モセトロン)を投与する。次に、優勢な症状、重症度、原因等を考慮して薬物を追加投与す

る。抗コリン薬(臭化ブチルスコポラミン、臭化チキジウム、臭化メペンゾラート)は、腹

痛優位の場合に追加投与される。 

メペンゾラートは、副亣感神経遮断効果に基づく消化管運動抑制作用、消化管の攣縮緩

解作用を持つ。その鎮痙作用は上部消化管に対するより、下部消化管により強くあらわれ

ることが確認されていることから、過敏性腸症候群の腹痛に対して有効であると考えられ

る。 

 

（４）本剤の安定性等 

 無色透明ガラス瓶密栓状態で、室温、45℃、37℃相対湿度 75％条件下で 6 ヵ月間安定で

あったことが報告されている。26℃相対湿度 50～60℃でほとんど吸湿性を示さないが、26℃

相対湿度 79％96 時間で約 4％の吸湿性を示した。 

 

（５）当該有効成分を配合した医療用医薬品の再審査結果残存の有無 

 該当しない。 

 

２．一般用医薬品としての有効性について 

（１）想定される一般用医薬品の有効性 

便通異常（下痢、便秘）を伴う下部消化管痛の改善が対象となる。 

 

（２）前記を補強する医療用医薬品の有効性 

 メペンゾラート臭化物を含有する医療用医薬品トランコロンの適応は、過敏大腸症（イ

リタブルコロン）である。医療用医薬品ではメペンゾラート臭化物として、通常成人１回

15mg を 1日 3回経口投与する。なお年齢、症状により適宜増減する。 

 

３．一般用医薬品とした場合の安全性について 
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（１）医療用医薬品としての安全性プロフィール 

① 副作用の概要（使用成績調査の報告がなされている場合にはここに記載） 

視覚調節障害、頭痛、眩暈、口渇、悪心・嘔吐、食欲不振、心悸亢進、過敏症状、

便秘、排尿障害などが現れることがある。 

② 重大な副作用 

該当しない。 

③ 高齢者への投与 

一般に高齢者では抗コリン作用による視調節障害、口渇、排尿障害等があらわれや

すいので、慎重に投与すること。 

④ 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。［妊娠中の投与に関する安全性は確立していな

い。］ 

⑤ 小児に対する投与 

小児等に対する有効性及び安全性は確立していない。（使用経験が尐ない。） 

⑥ 禁忌症 

１）緑内障のある患者［眼圧亢進を助長し、症状を悪化させるおそれがある。］、２）

前立腺肥大による排尿障害のある患者［排尿筋の弛緩と腼胱括約筋の収縮を起こし、

排尿障害を悪化させるおそれがある。］、３）重篤な心疾患のある患者［心臓の運動を

促進させ、症状を悪化させるおそれがある。］ 、４）麻痺性イレウスのある患者［消

化管運動を低下させるため、症状を悪化させるおそれがある。］ 、５）本剤の成分に

対し過敏症の既往歴のある患者 

⑦ 慎重投与 

１）前立腺肥大のある患者［排尿障害を起こすおそれがある。］、２）甲状腺機能亢進

症のある患者［甲状腺機能亢進症の患者では心悸亢進や頻脈がみられるが、本剤は心

臓の運動を促進させ、これらの症状を悪化させるおそれがある。］、３）うっ血性心不

全又は不整脈のある患者［心臓の運動を促進させ、症状を悪化させるおそれがある。］ 

４）潰瘍性大腸炎のある患者［中毒性巨大結腸があらわれるおそれがある。］、５）高

温環境にある患者［汗腺等の分泌機能を抑制するので、体温調節が障害され高熱にな

るおそれがある。］ 、６）高齢者 

⑧ 相互作用（併用禁忌のみ） 

併用禁忌はない。 

 

（２）一般用医薬品とした場合の安全性 

① 薬剤間相互作用  

他の胃腸鎮痛鎮痙薬、ロートエキスを含有する他の胃腸薬、乗り物酔い薬抗、ヒス

タミン薬主薬製剤、抗ヒスタミン薬を含むかぜ薬、鎮咳去痰薬、催眠鎮静薬、乗り物

酔い薬 

② 留意すべき副作用とその対処方法 
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１）視調節障害を起こすことがあるので、自動車の運転など危険を伴う機械の操作に

注意する。 

２）発疹などの過敏症状が現れた場合は服用を中止し、医師に連絡するよう説明する。 

３）高齢者では、抗コリン作用による眼の調節障害、口渇、便秘、排尿障害が現れや

すいので注意する。 

③ 消費者による的確な症状・疾患把握の可否 

便通異常（下痢・便秘）、腹痛は消費者が容易に自覚できる症状であるが、過敏大腸

症の診断は、身体診察およびルーチンの診断的検査による他の病変の除外が必要とさ

れるため、消費者による的確な症状の把握は困難である。医療機関における受診ある

いは健康診断などにおいて他の病変の存在が否定された人を対象に使用されるのが適

切である。根治的な薬物療法ではないので、食事のとり方やストレス対策などに関す

る薬剤師の適切な助言が必要となる。 

④ 重篤な他の疾患との区別の可否と見逃した場合の影響（推定） 

発熱、貧血、血便、体重減尐が認められる場合には、大腸がん、炎症性腸疾患(潰瘍

性腸疾患、クローン病)の可能性があるために、受診を勧奨する。 

強い腹痛や下痢、発熱を合併している場合には感染性の下痢の可能性もあるため、

受診を勧奨する。 

⑤ 医師の初回診察の必要性 

必要あり。初回の過敏性腸症候群の診断と治療の履歴により、症状の再発であるこ

とが判断できる。 

⑥ 同様の症状に不適切に繰り返し使用した場合の危険性 

本剤の抗コリン作用により眼圧が上昇するおそれがあるので、眼下通院の履歴など

について販売時に確認する必要がある。 

 

４．総合評価と承認にあたっての条件 

（１）安全性 

① 次のような場合には使用しないこと。 

１）緑内障のある患者［眼圧亢進を助長し、症状を悪化させるおそれがある。］、２）

前立腺肥大による排尿障害のある患者［排尿筋の弛緩と腼胱括約筋の収縮を起こし、

排尿障害を悪化させるおそれがある。］、３）重篤な心疾患のある患者［心臓の運動を

促進させ、症状を悪化させるおそれがある。］ 、４）麻痺性イレウスのある患者［消

化管運動を低下させるため、症状を悪化させるおそれがある。］ 、５）本剤の成分に

対し過敏症の既往歴のある患者、６）他の胃腸鎮痛鎮痙薬、ロートエキスを含有する

他の胃腸薬、乗り物酔い薬抗、ヒスタミン薬主薬製剤、抗ヒスタミン薬を含むかぜ薬、

鎮咳去痰薬、催眠鎮静薬、乗り物酔い薬を服用中の患者、７）本剤によるアレルギー

症状を起こしたことのある患者 

② 目のかすみ、異常なまぶしさ等の症状があらわれることがあるので、服用後、乗物又

は機械類の運転操作をしない。 
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（２）有効性 

下部消化管の鎮痙作用による腹痛の改善を効能とすることで問題ない。 

 

（３）想定される用法・用量と効能・効果 

① 用法・用量 

臭化メペンゾラートとして、通常成人は腹痛時に 1 回 15mg を経口投与する。 

1 日 3 回を上限とする。 

② 効能・効果 

便通異常（下痢、便秘）を伴う下部消化管の腹痛緩和 

 

（４）包装単位（投与日数の制限） 

10 回分 

 

（５）販売時における薬剤師の関与の必要性 

過敏性腸症候群の既往および症状（主訴）の確認および医療用医薬品及び一般用医薬品

との相互作用の有無を確認し、受診勧奨、生活（食事）指導、医薬品の使用の選択を判断

しなければならないことから薬剤師の関与は必要である。 

 

（６）薬剤師の研修（必要ない場合は項目は立てない） 

過敏性腸症候群の病態を理解した上で、受診勧奨、生活指導や行うため、研修は必要と

考えられる。 

 

（７）販売実践ガイダンスの要否 

 症状の把握や継続使用の可否、副作用の早期発見と対処に関するガイダンスが必要であ

る。 

 

（８）参考文献 

1)  大和滋:日本医師会雑誌第 138(3)IBS21-IBS24(2009)登 

2)  録販売者試験問題の作成に関する手引き（平成 19 年 8月(平成 21年 6月改訂)） 

3) トランコロン®添付文書 

4) トランコロン®インタビューフォーム（2006 年 12 月版） 

5) 第 15改正日本薬局方 

6) 松枝啓:日本医事新報(4466)44-47 

7) 福土審:日本医事新報(4466)48-52 

8）本郷道夫他:日本医師会雑誌 136(3)492-495(2007) 

9) 治療薬マニュル 2010（南山堂） 

10) 宮田充樹他:消化と吸収 28(1)105-108(2006) 

11) 小関武:日本医事新報(3725)138(1995) 
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５．OTC 医薬品として海外での販売状況 

（１）OTC 医薬品としての販売の有無 

 販売実績なし（調査した範囲） 

 

（２）販売されている場合には有効成分量、効能・効果、用法及び用量等について、本検

討結果による候補成分との比較を行うこと 

 

 

６． 付帯資料 

１）トランコロン錠 7.5㎎ 添付文書、2006年 12月改訂（第 5版） 
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ポリカルボフィルカルシウム（医療用販売名 ポリフル） 

 

概要 

 過敏性腸症候群による突然の便通異常（下痢、便秘）は生活の質を著しく低下させる。

症状の発現には、食事や睡眠、心理・社会的ストレス等が誘因になることも知られており、

外的要因の影響により便通異常を繰り返す。ポリカルボフィルカルシウムは、医療の現場

で第一選択薬として長年使用され、有効性と安全性の確認された製剤であり、診断の確定

している事例の症状再発における一般用医薬品としての有用性が期待される。 

 

１．一般用医薬品への利用の合理性 

（１）スイッチ化の合理性及びリスク‐ベネフィット評価 

過敏性腸症候群（Irritable Bowel Syndrome、IBS）とは、腸に器質的な病変が見られな

いにも関わらず、腹痛・下痢・便秘などを頻繁に繰り返す疾患である。過敏性腸症候群は

大腸疾患の中で最も高頻度で、ストレス社会において増加の一途を辿っている。その有病

率は一般人口の 9～22％を占める。突然の便通異常は、生活の質（QOL）に大きく影響する

機能性下部消化管障害である。軽症は 70％、中等症は 25％、重症は 5％程度とされ、軽症

例では受診せずに放置されているケースも尐なくない。このため、便通異常に伴う QOL の

低下に対して、本剤の適応があるものと考えられる。これまでの臨床使用において、特に

重篤な副作用や相互作用の報告もなく、安全性は確認されている。また、過敏性腸症候群

の双極的な症状である下痢、便秘のいずれの症状にも効果が期待され、QOLの改善が見込ま

れる。 

 薬局において薬剤師は、本剤が根治的療法ではないことを念頭に、過敏性腸症候群の増

悪因子となりうる偏食、食事量のアンバランス、夜食、睡眠不足、心理社会的ストレス等

に対する除去・調整を勧めることで適正な健康管理に関するサポートが可能になるものと

期待される。 

 

（２）医療用医薬品としての開発の経緯 

 下痢や便秘は腸管内の水分量の異常に基づく腸管内容物の形状変化によって生ずること

から、腸管内容物の形状を直接正常化する保水性の高分子であるポリカルボフィルカルシ

ウムが過敏性腸症候群の治療薬として有用であるとの考えの下に、開発が着手された。ポ

リカルボフィルカルシウムはポリアクリル酸を3,4-ジヒドロキシ-1,5-ヘキサジェンによ

り架橋した合成高分子化合物で、カルシウムが離脱した後、酸性条件下ではわずかしか膨

潤しないが、中性条件下では多量の水を吸収して膨潤・ゲル化するという特徴を有してい

る。このため、下痢状態の時には、増加した余剰な水分を吸収しゲル化することにより、

亢進した腸管内容物の輸送を抑制するとともに、便中水分量の増加を抑制して下痢を改善

する。また、便秘状態の時には、消化管内で水分を吸収・保持して、減尐した便中水分量

を改善するとともに、膨潤して腸管を刺激することにより遅延した消化管内容物の輸送を

改善し、便秘を改善する。効果過剰によると考えられる下痢や便秘の発現率が低く、重大
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な副作用は認められなかった。これらのことから、本剤は過敏性腸症候群の治療薬として

臨床上有用であることが認められ、2000年7月に承認された。 

なお、本剤と同様にポリカルボフィルカルシウムを主成分とする製剤は、米国では止痢

剤と緩下剤の両方の効能を持つOTCとして使用されている。 

 

（３）当該分野における位置づけ 

 過敏性腸症候群の治療薬としては、主に高分子重合体や消化管運動調節薬が用いられて

いる。下痢型過敏性腸症候群では、基本的には、まず、高分子重合体や消化管運動調節薬

を投与する。本剤は消化管腔内環境調整目的で、第一選択薬としてしばしば選択される。

また、便秘型では高分子重合体に加えて、緩下剤を併用することもある。 

 

（４）本剤の安定性等 

 有効成分の安定性については、ポリフル錠 500 ㎎、細粒 83.3％の長期保存試験（25℃・

60％RH）において 36か月間安定であった。また、ポリフル錠 500mg の苛酷試験（60℃・30

日・シャーレふた付き）において重量が減尐したものの含量等に変化は認められなかった。

25℃・91%RH（シャーレふた開放）、40℃・75%RH（シャーレふた開放）の条件下では 30 日

後に重量の増加と外観上わずかに膨潤を認めたが、含量等の変化はなかった。光安定性

（5000 ルクス、シャーレ・ポリ塩化ビニリデン製フィルムで覆う）は、吸湿により若干重

量が増加したが他の変化は認められなかった。通常の使用において、特に問題となること

はない。 

 

（５）当該有効成分を配合した医療用医薬品の再審査結果残存の有無 

 再審査期間は６年（2000年 7 月 3 日～2006 年 7月 2 日）である。2009年 3 月 30 日付で

再審査結果が公示され、「効能・効果」、「用法・用量」に変更はなかった。 

 

２．一般用医薬品としての有効性について 

（１）想定される一般用医薬品の有効性 

医師により、過敏性腸症候群と診断された便通異常（下痢、便秘）の再発が対象となる。 

 

（２）前記を補強する医療用医薬品の有効性 

 ポリカルボフィルカルシウムを含有する医療用医薬品ポリフルの適応は、過敏性腸症候

群における便通異常（下痢，便秘）及び消化器症状である。医療用医薬品ではポリカルボ

フィルカルシウムとして１日量 1.5～3.0g を 3 回に分けて，食後に水とともに経口投与す

る。下痢状態では１日 1.5g でも効果が得られているので，下痢状態の場合には１日 1.5g

から投与を開始することが望ましい。 

 

３．一般用医薬品とした場合の安全性について 

（１）医療用医薬品としての安全性プロフィール 

① 副作用の概要 
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承認時までの臨床試験では、751 例中 66 例（8.79％）に、市販後の使用成績調査では、

3,096 例中 68 例（2.20％）に臨床検査値異常を含む副作用が認められている。 

② 重大な副作用 

該当なし 

③ 高齢者への投与 

 一般に高齢者では腎機能が低下していることが多く、高カルシウム血症があらわれやす

いので、減量するなど用量に留意すること 

④ 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〔妊娠中の投与に関する安全性は確立していない〕 

⑤ 小児に対する投与 

 安全性未確立（使用経験が尐ない） 

⑥ 禁忌 

急性腹部疾患（虫垂炎、腸出血、潰瘍性結腸炎等）の患者〔症状を悪化させるおそれが

ある〕、術後イレウス等の胃腸閉塞を引き起こすおそれのある患者〔症状を悪化させるおそ

れがある〕、高カルシウム血症の患者〔高カルシウム血症を助長するおそれがある〕、腎結

石のある患者〔腎結石を助長するおそれがある〕、腎不全（軽度及び透析中を除く）のある

患者〔組織への石灰沈着を助長するおそれがある〕、本剤の成分に対し過敏症の既往歴のあ

る患者 

⑦ 慎重投与 

 活性型ビタミン D製剤を服用中の患者〔高カルシウム血症があらわれやすい〕、強心配糖

体の投与を受けている患者〔強心配糖体の作用を増強するおそれがある〕、高カルシウム血

症があらわれやすい患者〔高カルシウム血症を起こすおそれがある〕、無酸症・低酸症が推

定される患者及び胃全切除術の既往のある患者〔本剤の薬効が十分に発揮されない可能性

がある〕、透析中の患者及び軽度の腎不全のある患者〔組織への石灰沈着を助長するおそれ

がある〕 

⑧ 相互作用 

 併用禁忌の薬剤はない。 

 

（２）一般用医薬品とした場合の安全性 

① 薬剤間相互作用 

 特に禁忌とされる薬剤はない。 

② 留意すべき副作用とその対処方法 

 発疹、そう痒感等の過敏症があらわれることがあるので、症状を認めた際には投与を中

止し、医師・薬剤師に申し出るよう指導する。 

③ 消費者による的確な症状・疾患把握の可否 

 過敏性腸症候群の診断は、特徴的な排便パターン、疼痛の時間および性質、身体診察お

よびルーチンの診断的検査による他の病変の除外に基づくため、消費者による的確な症状

の把握は困難である。医療機関における受診あるいは健康診断などにおいて他の病変の存
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在が否定された人を対象に使用されるのが適切である。根治的な薬物療法ではないので、

食事のとり方やストレス対策などに関する薬剤師の適切な助言が必要となる。 

④ 重篤な他の疾患との区別の可否と見逃した場合の影響(推定) 

 過敏性腸症候群と混同されることがある疾患のうち重篤になり得るものには、胆道疾患、

細菌性腸炎、好酸球性胃炎または腸炎、顕微鏡的大腸炎、早期の炎症性腸疾患などが推測

されるが、消費者による区別は困難である。医療機関の受診による区別が必要となる。本

剤は非吸収性の薬剤であり、他の疾患を見逃して使用した場合における影響は小さいもの

と推定される。 

⑤ 医師の初回診察の必要性 

 器質病変の存在など、他の疾患の除外が必要であり、医師による初回診察が必要である。 

⑥ 同様の症状に不適切に繰り返し使用した場合の危険性 

 不適切に繰り返し使用した場合の危険性に関するエビデンスはないが、薬剤師の関与に

より不適切な使用を防ぐことができる。 

 

４．総合評価と承認にあたっての条件 

（１）安全性 

① 膨潤性高分子樹脂であり、服用後に途中でつかえた場合に、膨張して喉や食道を閉塞

する可能性があるため、十分量（コップ１杯程度）の水とともに服用するように明記する。 

② 1,000mg当たり 200mg のカルシウムを含有しているので、高カルシウム血症のおそれの

ある患者、ジゴキシンなどの強心配糖体を併用している患者では血清カルシウム濃度をモ

ニタリングする必要があるため、「使用しないこと」と外箱および添付文書に表示し、薬剤

師により使用者の選択および情報提供等の関与を行う。 

③ テトラサイクリン系抗生物質、ニューキノロン系抗菌薬との併用で併用薬の吸収阻害

が生じる可能性があるため、「使用しないこと」と外箱および添付文書に表示し、薬剤師に

より使用者の選択および情報提供等の関与を行う。 

 

（２）有効性 

過敏性腸症候群における便通異常（下痢，便秘）及び消化器症状の改善を効能とするこ

とで問題ない。 

 

（３）想定される用法・用量と効能・効果 

① 用法・用量 

 1 回 0.5g、1 日 3回毎食後に十分量（コップ１杯程度）の水とともに服用 

※ただし、症状の改善を認めない場合には、漫然と使用せず 14日以内にとどめる。 

② 効能・効果 

医師により、過敏性腸症候群と診断された便通異常（下痢、便秘）の再発が対象となる。 

 

（４）包装単位（投与日数の制限） 

0.5g／錠 （最大 7日分 21錠／箱） 
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0.5g／包（細粒） （最大 7日分 21包／箱） 

 

（５）販売時における薬剤師の関与の必要性 

 症状や薬剤の必要性に関する的確な判断ならびに、食事、運動などの生活習慣の指導が

必須であり、薬剤師の関与なくして販売してはならない。 

 

（６）薬剤師の研修（必要ない場合は項目は立てない） 

・ 過敏性腸症候群の基本的な病態生理に関する情報 

・ 対象症状を予防し緩和するための生活指導に関する情報 

・ 繰り返し購入する人への対処方法や助言に関する情報 

 

（７）販売実践ガイダンスの要否 

 過敏性腸症候群の診断には、器質的障害のないことの確認ならびに、他の疾患との鑑別

が重要であり、症状の把握、専門医への紹介等、適切な対応のためのガイダンスが必要で

ある。 

 

（８）参考文献 

１）ポリフル錠 500㎎、細粒 83.3％ 添付文書、2009 年 6月改訂（第 9版） 

２）ポリフル錠 500㎎、細粒 83.3％ インタビューフォーム、2010 年 6月（改訂第 7版） 

３）今日の治療 2010、医学書院 

４）新臨床内科学第 9版、医学書院 

 

５．OTC 医薬品として海外での販売状況 

（１）OTC 医薬品としての販売の有無 

 米国において過敏性腸症候群ならびに下痢を適応に持つ一般用医薬品として販売されて

いる。 

 

（２）販売されている場合には有効成分量、効能・効果、用法及び用量等について、本検

討結果による候補成分との比較を行うこと 

米国における現状は下記に示すとおりである。 

【有効成分量】1 錠 500mg、1g 

【効能・効果】便秘、下痢、過敏性腸症候群の症状緩和 

【用法・用量】2～6 歳： 1 回 500 mg を 1 日 1-2 回、最大 1 日 1.5 g、6～12 歳：1 回 500 mg

を 1 日 1-3 回、最大 1 日 3 g、成人：1 回 1 g を 1 日 4 回、最大 1 日 6 g。十分な水（コップ

1 杯）とともに服用。 

米国では、小児における使用も認められているが、日本においては使用経験に乏しく、

有効性・安全性ともに確認されていないため成人用量のみを設定した。また、成人用量に

おいて、米国では最大１日 6g までの使用を認めているが、日本の医療用医薬品の通常用量

が１日 1.5～3g に設定されていること、尚且つ国内臨床試験において１日 1.5g で効果が得
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られていることから、一般用医薬品としての用量は１日 1.5g に設定した。それに伴い、製

剤の有効成分量は 500mg の１規格のみを設定した。 

 

６． 付帯資料 

１）ポリフル錠 500㎎、細粒 83.3％ 添付文書、2009 年 6月改訂（第 9版） 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

55 ページ



56 ページ



57 ページ



58 ページ



59 ページ



1 

 

プロピベリン塩酸塩（医療用販売名 バップフォー錠） 

 

概要 

腼胱機能障害に基づく排尿異常の症状は日中の頻尿、就寝中の排尿、残尿感、尿失禁など

があり、生活の質（QOL）を著しく低下させる。排尿障害は女性では骨盤底筋肉の衰えから

腹圧性尿失禁を多発する。本剤に類似する医薬品として、2006 年に頻尿治療薬フラボキサ

ート塩酸塩（ブラダロン）が一般用医薬品に転用され、すでにマイセルコーワ女性用、レ

ディガードコーワとして販売に至っている。そこで、本剤を「女性における頻尿（排尿の

回数が多い）、残尿感」を適応としスイッチ OTC 医薬品化することは、フラボキサート塩酸

塩に比べて作用持続が長く、１日１回の投与で十分な効果が得られるという本剤の特徴か

ら考えて、購入者に利益があるものと考えられる。 

 

 

１．一般用医薬品への利用の合理性 

（１）スイッチ化の合理性及びリスク-ベネフィット評価 

腼胱機能障害に基づく排尿異常の症状は日中の頻尿、就寝中の排尿、残尿感、尿失禁な

どがあり、生活の質（QOL）を著しく低下させる。排尿障害は加齢的な変化として現れ、男

性では前立腺肥大による頻尿が多く見られるが、女性では骨盤底筋肉の衰えから腹圧性尿

失禁を多発する。男女とも 50 歳を過ぎる頃から顕著になる。また、ストレスにより尿切迫

症状が現れることも多く、高齢社会、ストレス社会では、排尿障害に対する購入者の関心

も高い。 

プロピベリン塩酸塩は、平滑筋直接作用と抗コリン作用を有し、主として平滑筋直接作

用により排尿運動抑制作用を示すと推定されている。日本では 1993 年から医療用医薬品と

して尿失禁と頻尿の治療に用いられており、2003 年には６年間の再審査結果が公表され、

薬効が再確認されている。副作用は、口渇、便秘、眼調節障害、眼圧上昇等、ほとんどが

抗コリン作用に由来するものであり、薬剤師の的確な服薬指導・生活指導があれば、一般

用医薬品として安全に使用できる医薬品であると思われる。また、抗コリン作用により前

立腺肥大に伴う排尿障害を悪化させるおそれがあるが、この問題は、購入者を女性に限定

することにより回避できる。 

本剤に類似する医薬品として、2006年に頻尿治療薬フラボキサート塩酸塩（ブラダロン）

が一般用医薬品に転用され、すでにマイセルコーワ女性用、レディガードコーワとして販

売に至っている。フラボキサート塩酸塩に比べて、プロピベリン塩酸塩は作用持続が長く、

１日１回の投与で十分な効果が得られるという特徴があり、長時間の外出時における頻尿

や切迫性尿失禁を抑制するという観点からは、購入者にとって利便性が高いのではないか

と考えられる。 

 

（２）医療用医薬品としての開発の経緯（参考文献１） 

本剤は、ドイツで1981年に尿失禁・頻尿治療剤として承認され、日本では、神経因性腼

胱、神経性頻尿、不安定腼胱、腼胱刺激状態に伴う尿失禁及び頻尿に対して有用性が確認
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され、1993年４月に錠剤(バップフォー錠10、20)が、2006年２月に細粒剤(バップフォー細

粒2％)が承認されている。さらに2009 年12月には、過活動腼胱における尿意切迫感、頻尿

及び切迫性尿失禁に対する効能・効果が追加承認された。 

 

（３）当該分野における位置付け 

日本では、頻尿の治療薬として、腼胱平滑筋の収縮を抑制するオキシブチニン塩酸塩、

プロピベリン塩酸塩、フラボキサート塩酸塩が用いられてきた。これらの中では本剤の作

用持続が一番長く、フラボキサート塩酸塩とオキシブチニン塩酸塩が１日３回投与である

のに対して、本剤は１日１回の投与で優れた効果を発揮する。 

最近、従来の医薬品より腼胱に対する選択性が特に高いことを特徴とするトルテロジン

酒石酸塩、ソリフェナシンコハク酸塩、イミダフェナシンが過活動腼胱における頻尿など

の治療薬として承認されているが、本剤についても、ムスカリン受容体への結合実験（ラ

ット）では、腼胱への選択性が認められている。 

以上の医療用医薬品のうち、フラボキサート塩酸塩（ブラダロン）は 2006年に頻尿治療

のための一般用医薬品に転用され、マイセルコーワ女性用、レディガードコーワとして販

売に至っている。 

 

（４）本剤の安定性等（参考文献１） 

気密容器中では、室温で３年間、40℃,RH75％あるいは 60℃で６ヵ月間は、本剤の有効

成分の変化が認められていない。一方、40℃,RH91％で開封容器に保存した場合には、１ヵ

月後よりわずかに固まったが、他には変化がなかった。光に対する安定性に関しては、室

内散乱光下では気密容器中で６ヵ月間安定であったが（1mg/mL水溶液も同様）、直射日光下

では１ヵ月後よりわずかに特異なにおいが認められている。 

苛酷試験では、分解物として、酸性条件下でベンジル酸 1-メチル-4-ピペリジル、ベン

ジル酸、ベンゾフェノン（BP）、ジフェニルプロポキシ酢酸（DPPA）が、アルカリ条件下で

DPPA が、紫外線照射下と直射日光下で BP が認められている。 

 

（５）当該有効成分を配合した医療用医薬品の再審査結果残存の有無 

再審査期間は6年（1993年4月2日～1999年4月1日）である。2003年3月26日付で再審査結

果が公表され、承認事項は変更されなかった。 

 

２．一般用医薬品としての有効性について 

（１）想定される一般用医薬品の有効性 

一般用医薬品としては、女性における頻尿（排尿の回数が多い）、残尿感が対象となる。 

 

（２）前記を補強する医療用医薬品の有効性 

プロピベリン塩酸塩を含有する医療用医薬品バップフォーの適応は、神経因性腼胱、神

経性頻尿、不安定腼胱、腼胱刺激状態（慢性腼胱炎、慢性前立腺炎）における頻尿と尿失

禁、過活動腼胱における尿意切迫感、頻尿および切迫性尿失禁である。医療用医薬品では、
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プロピベリン塩酸塩として 20mg を１日１回食後に服用することを標準としており、年齢、

症状により適宜増減し、効果が不十分な場合には 20mg を１日２回までに増量できる。 

 

３．一般用医薬品とした場合の安全性について 

（１）医療用医薬品としての安全性プロフィール（参考文献１） 

① 副作用の概要 

承認時迄及び市販後調査(使用成績調査＋特別調査)における副作用発現率は10.7％

(1289/12019 例)であり、主な副作用としては、口渇5.1％、便秘1.0％、腹痛0.6％等の消

化器症状、排尿困難1.9％、残尿感0.6％等の泌尿器系症状であった(承認時・市販後調査

計)。 

過活動腼胱に対する二重盲検比較試験および高用量(20mg を1 日2 回)試験における副

作用発現率は、それぞれ27.5％(80/291 例)および42.2％(19/45 例)であり、両試験(336 

例)での主な副作用としては、口渇20.2％、便秘7.4％、悪心1.2％等の消化器症状、主な

臨床検査の異常変動は、白血球減尐1.2％等であった(効能・効果追加承認時)。 

頻尿または尿失禁を主訴とする刺激腼胱および神経因性腼胱の患者における無作為化

並行用量反応試験（１日１回夕食後経口投与、２週間）での副作用発現は、10mgで59例中

11例（18.6%）、20mgで57例中9例（15.8%）、30mgで57例中11例（19.3%）であった。いずれ

も、抗コリン作用に基づくと思われる副作用が主であった。なお、この試験での有効率は、

10mgで41.1％、20mgで61.1％、30mgで59.6%であり、至適投与量は20mgと判断された。 

インタビューフォームの患者背景別副作用発現頻度（使用成績調査）の表によれば、１

日最大投与量が10mgの場合の副作用発現症例数は2065例中159例（7.7%）で、20mgの場合

は7778例中750例（9.64％）であった。副作用症状としては口渇の発現頻度が最も高く、

10mgで3.71%、20mgで4.79％であった。また、排尿困難の発現は、10mgで1.50％、20mgで

1.65％であった。 

② 重大な副作用 

重大な副作用として、急性緑内障発作、尿閉、麻痺性イレウス、幻覚・せん妄、腎機能

障害、横紋筋融解症、血小板減尐、皮膚粘膜眼症候群(Stevens-Johnson 症候群)、QT 延

長、心室性頻拍、肝機能障害、黄疸が現れることがある。 

③ 高齢者への投与 

使用成績調査において、副作用発現率は、成人(16～64 歳)で8.33％(278 例/3339 例)、

高齢者(65歳以上)で9.81％(684 例/6970 例)であった。高齢者では肝機能、腎機能が低下

していることが多いため、安全性を考慮して10mg/日より投与を開始するなど慎重に投与

すること。 

④ 妊婦、産婦、授乳婦等への投与 

妊娠中の投与に関する安全性は確立していないので、妊婦または妊娠している可能性の

ある婦人には投与しないことが望ましい。また、動物実験(ラット)で乳汁中への移行が報

告されているので、授乳婦に投与する場合には授乳を中止させること。 

⑤ 小児に対する投与 

低出生体重児、新生児、乳児、幼児または小児に対する安全性は確立していない。 
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⑥ 禁忌 

１）幽門、十二指腸又は腸管が閉塞している患者（胃腸の平滑筋の収縮及び運動が抑制

され、症状が悪化するおそれがある。）、２）胃アトニーまたは腸アトニーのある患者（抗

コリン作用により症状が悪化するおそれがある。）、３）尿閉を有する患者（抗コリン作

用により排尿時の腼胱収縮が抑制され、症状が悪化するおそれがある。）、４）閉塞隅角

緑内障の患者（抗コリン作用により眼圧が上昇し、症状が悪化するおそれがある。）、５）

重症筋無力症の患者（抗コリン作用により症状が悪化するおそれがある。）、６）重篤な

心疾患の患者（期外収縮等が報告されており、症状が悪化するおそれがある。） 

⑦ 慎重投与 

１）排尿困難のある患者（前立腺肥大症等では排尿困難が更に悪化または残尿が増加す

るおそれがある。）、２）緑内障の患者（閉塞隅角緑内障の患者は禁忌である。閉塞隅角

緑内障以外でも抗コリン作用により眼圧が上昇し、症状が悪化するおそれがある。）、３）

不整脈またはその既往歴のある患者（期外収縮等が報告されており、症状が悪化または

再発するおそれがある。）、４）肝障害またはその既往歴のある患者（主として肝で代謝

されるため、副作用が発現しやすいおそれがある。）、５）腎障害またはその既往歴のあ

る患者（腎排泄が減尐し、副作用が発現しやすいおそれがある。）、６）パーキンソン症

状または脳血管障害のある患者（症状の悪化あるいは精神神経症状が現れるおそれがあ

る。）、７）潰瘍性大腸炎のある患者（中毒性巨大結腸が現れるおそれがある。）、８）甲

状腺機能亢進症の患者（抗コリン作用により頻脈等の亣感神経興奮症状が悪化するおそ

れがある。）、９）高齢者（「高齢者への投与」の項参照） 

⑧ 重要な基本的注意 

眼調節障害、眠気、めまいが現れることがあるので、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従事させないよう十分に注意すること。 

⑨ 相互作用（併用禁忌のみ） 

併用禁忌はない。 

 

（２）一般用医薬品とした場合の安全性 

① 薬剤間相互作用 

本剤は抗コリン作用を有するため、抗コリン作用を持つ薬剤との併用により、抗コリン

作用が増強されるおそれがある。したがって、抗コリン剤、三環系抗うつ剤、フェノチア

ジン系薬剤、モノアミン酸化酵素阻害剤と併用する場合には、口渇、便秘、排尿困難等の

副作用が強く現れることがあるので、注意すべきである。また、医療用医薬品バップフォ

ーの添付文書に記載されていないロートエキスや風邪薬（総合感冒薬）等との併用につい

ても、抗コリン作用の増強に関する注意が必要である。 

② 留意すべき副作用とその対処法 

１）本剤の抗コリン作用に由来する副作用として、口渇、排尿困難、便秘、眼調節障害

等の発現が予想されるが、これらの症状は服薬の中止により軽減・消失しうるもので

ある。 
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２）眼調節障害、眠気、めまいが現れることがあるので、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従事させないよう十分に注意する。 

３）本剤の抗コリン作用により眼圧が上昇するおそれがあるので、眼科通院の履歴など

について販売時に確認する必要がある。 

③ 購入者による的確な症状・疾患把握の可否 

頻尿や切迫性尿失禁を伴う排尿障害は、日常生活において不快な症状であり、ときに

QOL を低下させるので、服薬による症状の緩和は、購入者自身が実感できる。また、副作

用に関しても、口渇、便秘、腹痛、排尿困難、残尿感、眼調節障害等、購入者自身が実感

できる症状が主である。したがって、服薬しても症状が緩和されない場合や副作用発現に

関しては、薬剤師が十分に指導することにより、購入者自身が的確に把握できると考えら

れる。 

④ 重篤な他の疾患との区別の可否と見逃した場合の影響（推定） 

類似の症状を呈する疾患としては、尿路感染症、尿路結石、腼胱癌や前立腺癌等の下

部尿路における新生物等が考えられる。血尿、排尿痛、腼胱痛を伴う場合や発症が急性の

場合は、これらの疾患に罹患している可能性があるため、医療機関の受診を勧奨する必要

がある。また、下部尿路閉塞疾患を合併している患者では、それに対する治療を優先させ

る。 

⑤ 医師への初回診察が必要かどうか 

症状が軽度であれば初回診察は必要ない。 

⑥ 同様の症状に不適切に使用した場合の危険性 

不適切な繰り返し使用による危険性に関するエビデンスは、現在のところ存在しない。 

 

４．総合評価と承認にあたっての条件 

（１）安全性 

① 次のような場合には使用しないこと。 

１）幽門、十二指腸又は腸管が閉塞している患者（胃腸の平滑筋の収縮及び運動が抑制

され、症状が悪化するおそれがある。）、２）胃アトニーまたは腸アトニーのある患者（抗

コリン作用により症状が悪化するおそれがある。）、３）尿閉を有する患者（抗コリン作用

により排尿時の腼胱収縮が抑制され、症状が悪化するおそれがある。）、４）閉塞隅角緑内

障の患者（抗コリン作用により眼圧が上昇し、症状が悪化するおそれがある。）、５）重症

筋無力症の患者（抗コリン作用により症状が悪化するおそれがある。）、６）重篤な心疾患

の患者（期外収縮等が報告されており、症状が悪化するおそれがある。）、７）妊婦または

妊娠している可能性のある婦人（妊娠中の投与に関する安全性は確立していない。）、８）

授乳婦（乳汁中への移行が動物実験で報告されている。）、９）低出生体重児、新生児、乳

児、幼児または小児（安全性が確立していない。）、10）肝臓または腎臓に障害がある場合

（代謝・排泄が低下して副作用が発現しやすくなるおそれがある。）、11）排尿困難のある

患者（排尿困難が更に悪化または残尿が増加するおそれがある。）、12）不整脈またはその既往

歴のある患者（期外収縮等が報告されており、症状が悪化または再発するおそれがある。）、13）

パーキンソン症状または脳血管障害のある患者（症状の悪化あるいは精神神経症状が現れるお
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それがある。）、14）潰瘍性大腸炎のある患者（中毒性巨大結腸が現れるおそれがある。）、15）

甲状腺機能亢進症の患者（抗コリン作用により頻脈等の亣感神経興奮症状が悪化するおそれが

ある。） 

② 高齢者では肝機能、腎機能が低下していることが多いため、安全性を考慮して 10mg/日

より投与を開始するなど、慎重に投与すること。 

③ 眼調節障害、眠気、めまいが現れることがあるので、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従事させないよう十分に注意すること。 

④ 使用にあたっては、抗コリン作用に由来する副作用（口渇、便秘、眼調節障害、眼圧上

昇等）について十分に指導するとともに、本剤により症状が改善しない場合には受診勧奨

する。 

 

（２）有効性 

医療用医薬品としての使用実績から判断して、軽度の頻尿、残尿感に有効であると考

えられる。 

 

（３）想定される用法・用量と効能・効果 

① 用法・用量 

成人女性（15歳以上）では、プロピベリン塩酸塩として１回 10mg を１日１回食後

に服用する。 

② 効能・効果 

女性における頻尿（排尿の回数が多い）、残尿感 

 

（４）包装単位（投与日数の制限） 

7日分（10mg/錠、7錠/箱） 

 

（５）販売時における薬剤師の関与の必要性 

状態の把握、漫然服用の防止、起こりうる重大な副作用の早期発見と対処に関する情

報提供のために、販売時には薬剤師の関与が必要である。 

 

（６）薬剤師の研修（必要のない場合は項目はたてない） 

適切な販売を行うために、下記の項目について薬剤師が研修を受けられるような環境

を整えるべきである。 

① 神経因性腼胱、神経性頻尿、不安定腼胱、腼胱刺激状態、過活動腼胱の病態生理お

よびこれらに類似する症状を呈する疾患との違いに関する知識 

② 抗コリン作用を有する医薬品の副作用に関する知識 

③ 製品の使用上の注意などの医薬品情報 

 

（７）販売実践ガイダンス等の要否 

状態の把握や継続使用の可否、副作用の早期発見と対処に関するガイダンスが必要で
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ある。 

 

（８）参考文献 

１）バップフォー錠 10、バップフォー錠 20およびバップフォー細粒 2%のインタビュー

フォーム（改訂第４版、2009年 12 月）大鵬薬品工業株式会社 

２）今日の治療薬 2011（南江堂） 

 

５．OTC医薬品として海外での販売状況 

（１）OTC医薬品としての販売の有無 

2008年 12 月現在、海外において本剤の OTC医薬品としての販売は確認されていない。 

 

（２）販売されている場合には有効成分量、効能・効果、用法及び用量等について、本検 

討結果により候補成分との比較を行うこと 

該当無し。 
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セルニチンポーレンエキス（セルニルトン） 

 

概要 

腼胱機能障害に基づく排尿異常の症状は日中の頻尿、就寝中の排尿、残尿感、尿失禁な

どがあり、生活の質（QOL）を著しく低下させる。排尿障害は加齢的な変化として現れ、

特に 65 歳以上の男性では有訴者率上位 5 症状の中に頻尿間が入る。セルニチンポーレンエ

キスは植物由来成分を有効成分とし加齢による男性の排尿障害に対し効果が期待される。

現在、日本、スウェーデン、スイス、フィンランド、韓国で一般用医薬品として販売され

ている。 

 

１． 一般用医薬品への利用の合理性 

（１） スイッチ化の合理性及びリスク–ベネフィット評価 

 腼胱機能障害に基づく排尿異常の症状は日中の頻尿、就寝中の排尿、残尿感、尿失禁な

どがあり、生活の質（QOL）を著しく低下させる。排尿障害は加齢的な変化として現れ、

男性では前立腺肥大による頻尿が多く見られ、女性では骨盤底筋肉の衰えから腹圧性尿失

禁を多発する。厚生労働省患者調査（平成 19 年度）によると、65 歳以上の男性で、有訴

者率上位 5 症状の中に頻尿感が入り、上位 5 傷病に前立腺肥大症が入る。過去 3 年間の調

査でも前立腺肥大症の患者は年々と増加傾向にある。このように排尿障害を訴えるのは男

性が顕著である。前立腺が肥大するのは老化現象の１つともとらえられる。明確な予防策

はなく治療により症状をコントロールできても｢治る｣ということはない。 

 一般用医薬品の頻尿治療薬は漢方薬が中心である。2006 年に頻尿治療薬フラボキサー

ト塩酸塩（ブラダロン）が一般用医薬品に転用され、レディガード、マイセルコーワとし

て販売に至った。しかしその薬理作用は抗コリン作用に由来するものであり、前立腺肥大

症のある患者への適応は禁忌であることを条件し、女性用の使用に限定されている。 

 セルニチンポーレンエキス（セルニルトン）は配合成分が植物由来であることから、現

存する漢方成分の排尿障害改善薬に類似する。そして作用機序が抗コリン作用に由来しな

いことから、前立腺の肥大している可能性のある高齢男性にも使用でき、一般用医薬品へ

のスイッチ化の合理性が大きい。 

 

（２）医療用医薬品として開発の経緯 

 古来スウェーデンでは花粉を、栄養剤、抗感冒剤、強壮剤などに用いた。本剤は、南ス

ウェーデンのスカニヤ地方に産する 8 種類の植物の混合花粉のエキスを主成分とする。

1960 年に花粉製剤セルニルトン錠を前立腺炎の治療に用いその有効性が確認され、その 2

年後には二重盲検法によって有効性が再確認され、慢性前立腺炎及び初期前立腺肥大症に

効能を有する薬剤として承認された。我が国では、1969 年 1 月に医療用医薬品として薬

価収載され、今日に至る。現在、日本、スウェーデンの他にオーストリア、アルゼンチン、

ペルーにおいて販売されている。 
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（３）当該分野における位置付け 

 抗炎症・排尿促進作用を有するセルニチンポーレンエキス（セルニルトン）は、初期の

前立腺肥大症に起因する排尿困難、頻尿、残尿などの症状を緩和する目的で使用される。

一般用医薬品に転用することにより、加齢に伴う前立腺肥大による諸症状に使用できるも

のとして期待できる。 

 

（４）本剤の安定性など 

 本剤の一部成分は吸湿性であり、相対湿度 60%以上で吸湿率が 6.19〜62.39%となる。

褐色密栓瓶に入れ、常温 2 年保存で有効成分は安定である。製剤（最終包装）については

25℃、60%RH にて保存期間 5 年間で変化を認めない。無包装では、40℃、3 ヶ月にて含

量低下（規格外）、30℃・75%RH、3 ヶ月にて淡褐色に変色（規格外）、光照射（60 万 Lux、

1 時間）にて含量低下（規格外）となった。薬剤取扱い上の注意点として、吸湿により変

色するので、薬局での取扱いに注意する。開封後は特に防湿にて保存する。 

 

（５）当該有効成分を配合した医療用医薬品の再審査結果残存の有無 

再審査結果は 1990 年 9 月 5 日に通知、公示されている。再審査の結果、効能又は効果に

おいて、「前立腺肥大症」については「初期前立腺肥大症」と改め、諸症状のうち「尿閉」

は削除した。用法及び用量の変更はない。 

 

２． 一般用医薬品としての有効性について 

（１） 想定される一般用医薬品の有効性 

加齢に伴う前立腺肥大に起因する排尿困難、頻尿、残尿感、排尿痛などの軽度な症状に対

する有効性が想定される。薬剤師の的確な服薬指導・生活指導で、一般用医薬品としての

存在は十分に発揮できる医薬品である。 

 

（２） 前記を補強する医療用医薬品の有効性 

  医療用医薬品セルニルトンでは、セルニチンポーレンエキスを 1 錠中に 63 g を配合

する 1 規格のものが用いられている。臨床用量は 1 回 2 錠、1 日 2〜3 回投与とされてい

る。臨床成績は、比較試験を含む国内臨床試験において、有効率は前立腺肥大症 67.5%、

慢性前立腺炎 63.8%で、排尿困難、残尿感、排尿痛などの自覚症状に改善が認められてい

る。その薬理効果は、ラットにおける抗炎症作用、排尿促進作用、抗前立腺肥大作用に基

づくものである。 

 

３． 一般用医薬品とした場合の安全性について 

（１）医療用医薬品としての安全性プロフィール 

① 副作用の概要 

 副作用評価可能症例は 984 例で、副作用発現例は 28 例（2.85%）であった。その大部

分は（24 例、2.44%）は胃腸障害、胃部不快感、食欲不振などの消化器症状であった。

他には皮膚の過敏症が報告されている程度で、重篤なものは示していない。 
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② 重大な副作用 

 該当しない 

③ 高齢者、妊婦・産婦・授乳婦、小児への投与 

 該当しない 

④ 臨床検査結果に及ぼす影響 

 該当しない 

⑤ 禁忌、慎重投与 

 なし 

⑥ 相互作用 

 併用禁忌、併用注意はない。 

⑦ 重要な基本的注意 

 該当しない。 

以上総合すると、安全性の高い医薬品である。 

 

（２）一般用医薬品とした場合の安全性 

①相互作用 

 併用禁忌、併用注意はない。 

②留意すべき副作用とその対処法 

消化器症状の副作用は軽微なものであり、服薬を中止することで症状の消失・軽減を

認めるものである。購入者自身において症状が把握できるものであり、薬剤師が十分

に服薬指導、販売後の経過観察を行うことにより安全に使用できる。 

③購入者による的確な症状・疾患把握の可否 

頻尿や排尿痛を伴う排尿障害は、日常生活において不快のものである。服薬によって

得られる症状の緩和は購入者自身が実感を得るものである。従って、服薬しても症状

が緩和されない場合は、薬剤師が十分に服薬指導、販売後の経過観察を行うことによ

り安全に使用できる。 

④重篤な他の疾患との区別の可否と見逃した場合の影響（推定） 

類似の症状を呈する疾患としては、尿路感染症、尿路結石、腼胱癌や前立腺癌等の下部

尿路における新生物等が考えられる。血尿、排尿痛、腼胱痛を伴う場合や発症が急性の

場合は、これらの疾患に罹患している可能性があるため、医療機関の受診を推奨する必

要がある。また、下部尿路閉塞疾患を合併している患者では、それに対する治療を優先

させる。 

⑤医師への初回診察が必要かどうか 

 症状が軽微であれば初回診察は必要ない。 

 

４． 総合評価と承認にあたっての条件 

（１）安全性 

 ①次のような場合には使用しないこと。 

 本剤は、チモシイ、トウモロコシ、ライムギ、ベーゼル、ネコヤナギ、ハコヤナギ、フ
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ランスギク、マツの 8 種類の植物の花粉の混合物を微生物消化した後、水と有機溶媒で抽

出して得たエキス成分である。植物由来エキス成分であることから、使用する前には含有

する植物に対してアレルギーを持つものは使用しないこと。 

 血尿、尿閉、尿混濁を呈するもの、腰痛、腹痛、嘔気を伴うもの、仙痛発作のあるもの

は使用しないこと。 

②次のような場合には注意して使用すること。 

医療用医薬品にて消化器症状の副作用が認められるため、胃腸の弱い人、下痢や便秘の

人には注意して使用すること。 

 

（２）有効性 

 医療用医薬品のセルニルトンにおいて、比較試験を含む国内臨床試験では前立腺肥大症

及び慢性前立腺炎における排尿障害の諸症状に対して有効性を認めている。一般用医薬品

としては、男性の加齢に伴う軽度の排尿障害を対象とすることが考えられる。 

 

（３）想定される用法・用量と効能・効果 

 ①用法・用量：成人（15 歳以上）1 錠中混合植物エキス 63 mg を含有する錠剤を 1 回 2

錠、1 日 2 回服用 

 ②効能・効果：男性の加齢に伴う軽度の次の諸症状（排尿困難、頻尿、残尿及び残尿感、

尿線細小） 

 

（４）包装単位（投与日数の制限） 

 63 mg / 錠（漫然とした使用を回避するため 1 度に販売できる包装は 2 週間分 56 錠/箱を

限度とする） 

 

（５）販売時における薬剤師の関与の必要性 

 適切な販売を行うために、下記の項目について薬剤師が研修を受けられるような環境を

整えるべきである。 

 ①前立腺肥大に起因する症状を緩和させる目的で使用するものであるが、長期に亘って

漫然と使用される可能性を防止するため、継続使用の適否について薬剤師が相談応需する

ことが必要である。前立腺肥大症の病態生理や病状に関する情報を得る。必要に応じ、

International Prostatic Symptom Score（IPSS）を用いて病状を把握できるようにしておく。 

 ②製剤は吸湿により変色を来すので、製品の保存上の注意などの医薬品情報を得る。 

 

（６）販売実践ガイダンス等の要否 

 状態の把握や継続使用の可否、副作用の早期発見と対処に関するガイダンスが必要であ

る。 

 

（７）参考文献 

1） 今日の治療薬 2011（南江堂） 
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2） 今日の OTC 薬 初版（南江堂） 

3） 疾患と薬物治療 2008（医歯薬出版） 

4） セルニルトン医薬品インタビューフォーム 

5） セルニルトン添付文書 

 

５． 一般用医薬品としての海外での販売状況 

（１）一般用医薬品としての販売の有無 

スウェーデン、スイス、フィンランド、韓国で発売されている。 

 

（２）販売されている場合には有効成分量、効能・効果、用法及び用量等について、本件

等結果による候補成分との比較を行うこと。 

一般用医薬品としての効能効果、用法用量は不明である。 

 

  

６． 付帯資料 
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ピランテルパモ酸塩錠・DS（医療用販売名コンバントリン） 

 

これまで厚生労働省医薬食品局審査管理課長宛に医学関係学会から寄せられた医療用医薬

品の有効成分の一般用医薬品への転用についての意見に対して、その対策等につき日本薬

学会としての考え方を以下に記す。 

 

医学関係学会からの意見に対する考え方 

指摘意見 医学会名 対策等 

⑤ 駆虫薬は適切な診断のも

とで適切な用法、用量で

使用し、その効果を医学

的に検証することが必要

である 

日本寄生虫学会 既に 1973年からの使用実績があり、用法、

用量は確立されている。具体的な服用量に

関しては、薬剤師が体重あたりで換算した

服用量を計算し、感染者本人ならびに家族

に販売することで問題ないと考える（P6 

4.(4)）。また、薬剤師に関与させ、販売時に

服用後の生活指導などを実施することによ

り懸念される問題は回避できるものと考え

る（P6 4.(5)）。 

⑥ 「集団検診結果をもとに使

用する」という前提だが、

学校での蟯虫検査実施率

の低下など、エビデンスに

基づいて指導がなされる

制度が維持されなくなりつ

つある 

日本寄生虫学会 本剤の使用に関しては、集団検診結果、蟯

虫感染症を指摘された際に使用することで

問題ないと考える（P4 2.(1)②）。 

これとは別に、学校における保健指導の充

実を図るべきで、貴学会を中心とした関連

医学系学会と協力して実施することが必要

と考える。 

⑦ 蟯虫の駆虫については服

薬スケジュール、同居家

族との同時服薬など、医

師による指導が望ましい 

日本寄生虫学会 日本薬剤師会等を通して、本剤を販売する

薬剤師に対し、寄生虫の生態ならびに寄生

虫感染症の予防や治療について研修する

ことで、対応可能と考える（P6 4.(6)）。 

⑧ 同居家族に２歳未満の

幼・小児が含まれる場合

が多いことが予想され、医

師の管理なしでは保護者

の不安や混乱が考えられ

る 

日本寄生虫学会 薬剤師に関与させることにより、購入者から

の対面による情報収集が可能になり、安全

性が未確立の対象者が含まれる家庭にお

いて、保護者等の不安や混乱が想定される

場合には、受診を勧奨することで対応可能

と考える（P5 3.(2)⑤）。 

⑨ 妊婦、幼・小児などへの安

全性が確立していない 

日本寄生虫学会 ④と関連するが、薬剤師に関与させること

により、購入者からの対面による情報収集

が可能になり、安全性が未確立の対象者へ

の使用を避けることは可能と考える（P6 
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4.(5)）。 

⑩ 併用薬剤の禁忌について

医師による管理が必要で

ある 

日本寄生虫学会 薬剤師に関与させることにより、購入者から

服用薬剤の情報を入手できるため、併用禁

忌薬剤の把握等の管理は可能と考える（P6 

4.(5)）。 

⑪ 医学的専門知識を欠く人

が寄生虫駆除目的に安易

に購入できることは好まし

くない。特に自己診断に基

づく適応外の寄生虫感染

症への使用など乱用も予

想される 

日本寄生虫学会 自己診断に基づく安易な使用の防止など適

正使用のために、薬剤師に関与させること

が必要であると規定している。また、蟯虫検

査等により薬剤による駆除が必要と判断さ

れたことを確認の上で販売することで、ご指

摘のような乱用は防止できるものと考える

（P6 4.(5)）。 

⑫ 駆虫薬の安易な流通によ

って医学的に根拠のない

服薬を招く可能性 

日本寄生虫学会 ⑦の回答と共通するが、自己判断による安

易な使用を認めるものではないため、医学

的根拠のない服薬を招く可能性はないもの

と考える（P6 4.(5)）。 
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概要 

 ピランテルパモ酸塩は、蟯虫駆除薬として長年の使用実績があり、有効性ならびに安全

性の評価がされている。蟯虫駆除においては、保育園、小学校等で定期的な蟯虫検査にお

いて陽性となり感染を指摘された者、ならびに、その家族が集団で服用する必要がある。

一般用医薬品とすることで、これらの対象者の服用における利便性の向上が期待できる。 

 

１．一般用医薬品への利用の合理性 

（１）スイッチ化の合理性及びリスク‐ベネフィット評価 

 ピランテルパモ酸塩製剤は、薬事法の改正で処方せん医薬品に指定される以前は、薬局、

薬店で蟯虫の駆虫薬として販売されていた。腸管から吸収されないので副作用発現は極め

て低く、保育園、小学校等で定期的な蟯虫検査のあとに陽性者家族が集団で服用する際に

も安心して使用できる医薬品として定着していた。 

現在はいったん医師の診察を受けて処方せんを発行してもらうことが必要なため患者や

その家族には利便性の面で課題がある。 

再分類されれば、利便性が増すと同時に、薬剤師による直接販売により安全性も担保で

きる。事実、平成１７年以前は処方箋無しでも特段の支障は見当たらなかった。平成２４

年度には６年制を卒業する優秀な薬剤師も増加することになり、消費者に対する薬剤師の

信頼性も増すと思われる。 

 

（２）医療用医薬品としての開発の経緯 

 コンバントリン（ピランテルパモ酸塩）はファイザー社中央研究所の J．E．Lynch ら

により開発された駆虫薬である。本剤は消化管から吸収されにくく、腸管全域の蟯虫、回

虫、鉤虫（ズビニ鉤虫、アメリカ鉤虫）、東洋毛様線虫のいずれに対しても高濃度に効果的

に作用し、1 回の服用により優れた駆虫効果を示す。1970 年英国、カナダで発売され、本

邦では 1973 年に承認され、第 11 改正日本薬局方より収載された。  

以前は処方せん無しでも薬局等で販売されていた成分であるが、改正薬事法により平成

17 年 4月 1日から処方せん医薬品として取り扱われている。 

 

（３）当該分野における位置づけ 

駆虫薬として、現在わが国では、鞭虫用としてメベンダゾール、回虫用としてサントニ

ン。包虫（エキノコックス）用としてエスカゾールが医療用として使用されている。加え

て、本剤は蟯虫、回虫、鉤虫（ズビニ鉤虫、アメリカ鉤虫）、東洋毛様線虫に適用のある駆

虫薬として広く使用されている。本剤は、１回の服用により優れた効果を発揮し、寄生虫

症の治療における標準的治療薬である。 

 現在、一般用医薬品の駆虫薬として使用されているのはパモ酸ピルビニウム製剤だけで

あり、適応は「蟯虫の駆除」のみである。 

 

（４）本剤の安定性等 

有効成分の安定性（ 温度・湿度・光）： 各種条件下で長期保存後も変化は認められず安
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定であった。但し、原末は光により黄橙色となるが、力価の変化は無い。 

 

（５）当該有効成分を配合した医療用医薬品の再審査結果残存の有無 

 該当しない。 

 

２．一般用医薬品としての有効性について 

（１）想定される一般用医薬品の有効性 

①対象疾患の病態、症状 

蟯虫はそれ自体お腹の痛みや他の症状をひきおこすことはほとんどない。夜間眠ってい

るあいだに肛門周辺に卵を産みつけ、それが肛門のかゆみの原因になるので不眠、イライ

ラの原因となる。 

②一般用医薬品としての効能に対する有効性 

対象を蟯虫に絞りなおかつ集団検査の結果、陽性と判明した個人およびその家族を対象

とした駆虫に有効と考えられる。 

 

（２）前記を補強する医療用医薬品の有効性 

①用量反応試験 

該当資料なし 

②比較試験 

 回虫症に対する二重盲検比較試験を含む各種寄生虫症に対する比較臨床試験における本

剤の成績（陰転率）は次の通りである。 

蟯虫症：90.8％ （177 / 195）、回虫：93.7％ （252 / 269）、鈎虫症：〔ズビニ鉤虫 97.4％ 

（37 / 38）―アメリカ鉤虫 78.7％ （207 / 263）〕、東洋毛横線虫症：93.3％ （83 /89）。 

 

３．一般用医薬品とした場合の安全性について 

（１）医療用医薬品としての安全性プロフィール 

①副作用の概要 

開発時及び発売後 3 年間の調査において、9,544 例中 372 例（3.90％）に副作用が認め

られ、その主なものは腹痛（1.34％）、頭痛（1.17％）、悪心・嘔吐（1.16％）等であった。 

②重大な副作用 

該当しない 

③高齢者への投与 

一般に高齢者では生理機能が低下しているので減量するなど注意すること 

④妊婦、産婦、授乳婦等への投与 

妊娠中の投与に関する安全性は確立していないので、妊娠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まわると判断される場合にのみ投与すること。 

⑤小児に対する投与 

2 歳未満の乳・小児に対する安全性は確立していないので、2 歳未満の乳・小児に投与

する場合には、慎重に投与すること。 
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⑥禁忌 

（1）本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者 

（2）ピベラジン系駆虫薬を投与中の患者（両剤の駆虫作用が括抗し効果が減弱する恐れが

ある） 

⑦慎重投与 

該当しない 

⑧相互作用（併用禁忌のみ） 

ピベラジン系駆虫薬（両剤の駆虫作用が括抗し効果が減弱する恐れがある） 

 

（２）一般用医薬品とした場合の安全性 

①薬剤間相互作用 

ピベラジン系駆虫薬との併用は禁忌 

②留意すべき副作用とその対処方法 

腹痛（1.34％）、頭痛（1.17％）、悪心・嘔吐（1.16％）などの報告があるが、重大な副

作用は認められていない。 

③消費者による的確な症状・疾患把握の可否 

蟯虫に関しては学童の集団検診で陽性と判断された場合の駆虫が対象となるので本剤使

用の的確性は高い。 

それ以外の寄生虫に関しては自己診断が困難なので医師の診察が必要であろう。 

④重篤な他の疾患との区別の可否と見逃した場合の影響（推定） 

本剤は集団検診結果をもとに使用するものであり、とくに問題はないと考えられる。 

⑤医師の初回診察の必要性 

2 歳未満の乳・小児および集団検診によらないものは医師の診察が必要である。 

⑥同様の症状に不適切に繰り返し使用した場合の危険性 

１回投与で十分な駆虫ができるので繰り返しの使用は服薬指導や添付文書による注意で

防げる。仮に繰り返し使用したとしても消化管からほとんど吸収されないので危険性はほ

とんどないと考えられる。 

 

４．総合評価と承認にあたっての条件 

（１）安全性 

・消化管からほとんど吸収されないので危険性はほとんどないと考えられる。ただし２歳

未満の乳・小児に対する安全性は確立していないので医師の受診を勧めるようにすべきで

ある。 

・ピペラジン系駆虫薬との併用は効果減弱の恐れがあるので併用禁忌とする。 

・本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者は禁忌とする。 

 

（２）有効性 

蟯虫の駆除に限定する。 
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（３）想定される用法・用量と効能・効果 

①用法・用量 

通常体重 1kg 当りピランテルとして 10mg を 1 回服用する。（２歳以上） 

食事に関係なく投与することができ、また下剤を使用する必要はない。 

コンバントリンドライシロップは、用時適量の水を加えシロップ剤として投与するが、そ

のまま経口投与することもできる。 

（なお、服用量は用法・用量に従い通常 1 回の投与でよいとされているが、幼若虫はその

口腔が狭く薬剤の粒子が幼若虫の口から取り込まれにくく、そのため幼若虫に対しての効

果はあまり期待できないといわれる。従って、それらの幼若虫がさらに成長した時点、つ

まり初回投薬 10 日後に再投薬を行い、完全駆虫をすることが望ましいとする影井らの説が

ある） 

 

②効能・効果 

蟯虫の駆除 

 

（４）包装単位（投与日数の制限） 

薬剤師が体重当たり換算で服用量の計算を行い使用者本人ならびに家族分の服用錠数あ

るいはドライシロ算定した上で、販売量を決めることとなる。包装単位に特に制限は求め

ないが、開封販売を前提としない場合は、小包装から大包装まで複数用意されることが望

ました。 

 

（５）販売時における薬剤師の関与の必要性 

販売時に、併用禁忌薬の併用の有無や妊婦、2歳未満の小児の有無を確認し、必要に応じ

て医師の受診を勧奨する。また、自己判断による安易な投与の防止、ならびに体重換算に

もとづく服用量の決定や服薬指導、服用後の生活指導を要するため薬剤師による関与が必

要である。 

 

（６）薬剤師の研修（必要ない場合は項目は立てない） 

・寄生虫の生態や寄生虫感染症の予防や治療について 

 

（７）販売実践ガイダンスの要否 

特に必要ないと考えられる。 

 

（８）参考文献 

１）コンバントリン インタビューフォーム、2007年 11月 

２）影井昇：日本医事新報（3586）：136，1993 

 

５．OTC 医薬品として海外での販売状況 

（１）OTC 医薬品としての販売の有無 
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 ピランテルパモは、すでに仏、スペイン、ポルトガル、フィンランド、チェコ、スロバ

キア、米、カナダ、メキシコ、豪州、NZ、韓国、中国、フィリピン、シンガポールで一般

用医薬品として使用されており、わが国においても医療用医薬品からの転用により消費者

へのメリットは大きいと考える。 

 

（２）販売されている場合には有効成分量、効能・効果、用法及び用量等について、本検

討結果による候補成分との比較を行うこと 

米国における現状は下記に示すとおりである。 

【有効成分量】180mg カプセル、50mg/mL 液、144mg/mL 液、50mg/mL 懸濁液 

【効能・効果】蟯虫、鞭虫、回虫、鉤虫の駆除 

【用法・用量】体重 1kg あたり 11mg を 1 日 1 回 3 日間 

 

 

６． 付帯資料 

１）コンバントリン錠、ドライシロップ 添付文書、2009年 9月改訂（第 2版） 
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ヒアルロン酸ナトリウム点眼液（医療用販売名ヒアレイン） 

 

これまで厚生労働省医薬食品局審査管理課長宛に医学関係学会から寄せられた医療用医薬

品の有効成分の一般用医薬品への転用についての意見に対して、その対策等につき日本薬

学会としての考え方を以下に記す。 

 

医学関係学会からの意見に対する考え方 

指摘意見 医学会名 対策等 

① ドライアイでは患者に

よる的確な症状・症状把

握が不可能である。 

日本眼科学会 本成分であるヒアルロン酸ナトリウム

のスイッチ OTC 医薬品の使途を想定して

いるのは、「ドライアイ」ではなく、一般

用医薬品として既に汎用されている、涙

液補助を目的とした人工涙液タイプの点

眼薬が奏功する目の乾きの症状で、全身

性疾患に由来しないものを対象としてい

る。 

② ヒアルロン酸ナトリウ

ム点眼液アルロン酸ナ

トリウム点眼液の効

能・効果は、角結膜上皮

障害である。 

日本眼科学会 本成分であるヒアルロン酸ナトリウム

のスイッチ OTC 医薬品の使途を想定して

いるのは、角結膜上皮障害をともなう「ド

ライアイ」ではなく、一般用医薬品とし

て既に汎用されている、涙液補助を目的

とした人工涙液タイプの点眼薬が奏功す

る目の乾きの症状で、全身性疾患に由来

しないものを対象としている。 

③ ヒアルロン酸ナトリウ

ム点眼液の対象となる

ドライアイでは、眼科医

による継続的な診療が

必要である。 

 

 

 

日本眼科学会 今回想定する使用対象は、人工涙液タ

イプの点眼薬が奏功する目の乾きの症状

で、全身性疾患に由来しないものである。

したがって、使用後 1 週間を経ても、目

の乾き等の症状に改善が認められない場

合、薬剤師が眼科医への受診を勧奨する

ことを要件とすることで、漫然とした使

用による重篤な合併症等を防止できると

考える。 

④ ヒアルロン酸ナトリウ

ム点眼液は重症度に応

じて適切に使用する必

要がある。 

 

日本眼科学会 今回想定しているのは、「ドライアイ」

ではなく、一般用医薬品として既に汎用

されている、涙液補助を目的とした人工

涙液タイプの点眼薬が奏功する程度の軽

症の目の乾きの症状で、全身性疾患に由
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来しないものを対象としている。このた

め、1 週間程度使用しても改善が認められ

ないような重症度の場合は、他の病気の

可能性を考慮して薬剤師が受診を勧奨す

ることを要件とすることとしている。 

⑤ 角結膜上皮障害を伴う

ドライアイにヒアルロ

ン酸ナトリウム点眼液

等の治療薬が眼科医に

よる診療なしに漫然と

使用された場合、重篤な

合併症が起こる可能性

がある（点眼薬に含まれ

る防腐剤による影響な

ど）。 

 

日本眼科学会 今回想定している使途は、角結膜上皮

障害をともなう「ドライアイ」ではなく、

涙液補助を目的とした人工涙液タイプの

点眼薬が奏功する軽症の目の乾きの症状

で、全身性疾患に由来しないものを対象

としている。1週間程度の使用で改善しな

い場合は、薬剤師が受診勧奨することを

要件としている。また、点眼薬に含まれ

る防腐剤による障害に対しては、防腐剤

を含まない 1 回量使用型である「ミニ」

タイプを用いることで対処可能と考え

る。 

 

① 全身性の慢性炎症性疾

患である関節リウマチ

患者では、眼の合併症と

して、シェ―グレン症候

群、ドライアイ、角膜炎、

ぶどう膜炎、強膜炎など

を発症するため、その初

期治療にあたっては、眼

科医との協力が必要で

ある。 

日本リウマチ学

会 

今回想定している軽症の目の乾きにつ

いて、1週間程度の使用によっても改善し

ない場合は、薬剤師が医師と連携し受診

を勧奨することを要件とすることで、潜

在的な患者を早期に発見することにも繋

がると考えられる。 

 

88 ページ



3 

 

概要 

コンタクトレンズの使用や、パソコン、ゲームなどモニターを見る機会がきわめて多い

現代社会では、涙の分泌量が減ったり、量は十分でも涙の組成が変化したりすることによ

って、目の表面を潤す力が低下した状態である目の乾きの症状を持つ人が増えている。目

の乾きの症状を緩和する人工涙液は、これまで、涙成分である塩化ナトリウム、塩化カリ

ウムの他に、アスパラギン酸カリウム、コンドロイチン硫酸ナトリウムを含有するものだ

けが一般用医薬品として市販されている。目の表面を保護し、涙液を安定化させることで

目の乾きを防ぐ効果のあるヒアルロン酸ナトリウム製剤が、一般用医薬品としての新たな

選択肢の一つとして加わることは有用であると考えられる。 

 

１．一般用医薬品への転用の合理性 

（１）スイッチ化の合理性及びリスク－ベネフィット評価 

コンタクトレンズの使用や、パソコン、ゲームなどモニターを見る機会がきわめて多い

現代社会では、涙の分泌量が減ったり、量は十分でも涙の組成が変化したりすることによ

って、目の表面を潤す力が低下した状態である目の乾きの症状を持つ人が増えている（現

在、日本では 1000 万人もの対象者がいると言われている）。 

点眼液の一般用医薬品としては、現在、一般点眼薬（目の疲れ、目のかゆみ、結膜充血、

眼瞼炎などの症状を抑える成分含有）、アレルギー用点眼薬（花粉、ハウスダクトなどによ

る目のアレルギー症状を緩和する成分含有）、抗菌性点眼薬（細菌感染による結膜炎やもの

もらいなどの症状を緩和する成分含有）、人工涙液（目の疲れ、涙液補助、コンタクトレン

ズ装用時の不快感などの症状を緩和する成分（涙と類似）含有）及び洗眼薬（目の洗浄に

より眼病の予防を目的とする成分含有）などがある。しかし、目の乾きの症状を緩和する

人工涙液は、これまで、涙成分である塩化ナトリウム、塩化カリウムの他に、アスパラギ

ン酸カリウム、コンドロイチン硫酸ナトリウムを含有するものだけが一般用医薬品として

市販されている。目の表面を保護し、角膜や結膜を起因とする傷の治癒を助けるとともに、

涙液を安定化させることで目の乾きを防ぐ効果のあるヒアルロン酸ナトリウム製剤が、一

般用医薬品としての新たな選択肢の一つとして加わることは、日々多忙でかつ酷使する目

のケアを滞りがちな一般国民のセルフメディケーションの一助として、利に叶うものであ

り、その有用性も高いのではないかと考えられる。 

また、開封後の品質保全のために、通常の点眼薬に含有される防腐剤（ベンザルコニウ

ム）によるアレルギー等を防止する観点からは、防腐剤フリーの 1回量包装である製剤（ヒ

アレインミニ）を、一般用医薬品に転用する意義は大きい。 

 

（２）医療用医薬品としての開発の経緯 

本剤は、雄鶏の鶏冠から分離抽出、精製されたヒアルロン酸ナトリウムを主成分とする

点眼薬である。十分に精製純化したヒアルロン酸ナトリウムは、眼球内に注入してもほと

んど炎症性反応を起こさないこと、さらには、角結膜上皮障害に対する薬理作用を有する

ことが見出され、角結膜上皮障害治療用点眼薬として開発され、有用性が認められたこと

から、1995年 1月承認され発売された（1回量包装であるヒアレインミニも同時発売）。な
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お、眼科手術補助剤としては、1986年 4 月に承認され、同年 8月に発売されている。 

 

（３）当該分野における位置付け 

目の乾きの症状を緩和する目的で、これまで市販されている一般用医薬品の点眼薬は、

人工涙液（涙成分である塩化ナトリウム、塩化カリウムの他に、アスパラギン酸カリウム、

コンドロイチン硫酸ナトリウムを含有する点眼薬）のみである。これを数時間ごとに眼に

さすことで、目の乾きの症状を和らげてきた。本剤の主成分であるヒアルロン酸ナトリウ

ムは、コンドロイチン硫酸ナトリウムなどの人工涙液と同様の保水性及び涙液の安定性及

び粘弾性を持つ。 

 

（４）本剤の安定性等 

 有効成分の長期保存試験の結果、 室温、暗所で 36カ月、5mlプラスチック点眼容器、最

終製品(箱入り)保存で、ともに変化なし。苛酷試験（50℃、7 日間）で、最終製品(梱包状

態)は変化なし。また、25℃、1000 ルックス（120 万ルックス・時）下で、5ml プラスチッ

ク点眼容器、0.4mlプラスチック点眼容器ともに変化なし。加速試験（40℃、75RH、暗所で

6 カ月）で、5ml プラスチック点眼容器、最終製品(箱入り)ともに変化なし。 

 

（５）当該有効成分を配合した医療用医薬品の再審査結果残存の有無 

 1995 年 1 月 20 日～1999 年 1 月 19 日の再審査期間を経て、2003 年 3 月 26 日に再審

査結果が公表され、従来の効能効果、用法用量が確認されている（1 回量包装であるヒアレ

インミニの再審査も同時）。 

 

２．一般用医薬品としての有効性について 

（１）想定される一般用医薬品の有効性 

①対象疾患の病態、症状 

目の乾きの症状には、涙の分泌量不足が原因で起こる涙液欠乏性の場合と、涙の成分に

異常があり涙がすぐに蒸発してしまうために起こる蒸発性の場合とがある。また、まれで

あるが涙液欠乏性の場合は、関節リウマチ、全身性エリテマトーデス、シェーグレン症候

群といった全身疾患の症状の 1つとして発現することもある。 

 一般用医薬品が対象とするのは、人工涙液タイプの点眼薬が奏功する目の乾きの症状で、

全身性疾患に由来しないものである。 

②一般用医薬品としての効能に対する有効性 

従来の人工涙液型基剤との比較試験において、有意な差が見られた。承認時までの臨床

試験での有効率は 62.4％（247/396 例）であり、一般用医薬品として、目の乾きの症状改

善に有効であると考えられる。 

 

（２）前記を補強する医療用医薬品の有効性 

①用量反応試験 

目の乾き（ドライアイ等）に伴う角結膜上皮障害患者（n=150）を対象とし、0.05％、0.1％
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及び 0.3％ヒアルロン酸ナトリウム点眼薬を 1 回 1滴、1 日 6 回 4 週間（びまん性表層角

膜炎の場合は 8 週間）投与し、至適濃度の検討を行った。その結果、有効性評価対象例中

全般改善度では濃度間に有意な差は認められなかったが、0.1％以上の濃度で 60％以上の改

善率が得られ、0.1％群の改善率が最も高かった。概括安全度でも濃度間に有意な差は認め

られなかったが、0.1％群の副作用発現率が最も低かった。 

 

 

３．一般用医薬品とした場合の安全性について 

（１）医療用医薬品としての安全性プロフィール 

①副作用の概要 

シェーグレン症候群、スティーブンス・ジョンソン症候群、眼球乾燥症候群等の内因性

疾患に伴う角結膜上皮障害においては、長期に使用される可能性があるため、標準観察期

間を 1 年間とする長期使用に関する特別調査を実施した。 

安全性解析対象症例（n=324）における副作用発現症例率は、3.09％（10/324 例）であ

り、承認時迄の長期投与試験の副作用発現症例率 2.44％（1/41 例）と比較して、有意な差

は認められなかった。また、使用成績調査の副作用発現症例率 1.61％（61/3788 例）と比

較しても、有意な差は認められなかった。主な副作用の種類は、眼瞼そう痒感 3 件、眼刺

激（症状）3 件、眼瞼炎 2 件であり、長期使用において、副作用の種類に特徴的なものは

認められなかった。また、副作用発現までの平均投与期間は、28.6 日であった。 

②重大な副作用 

該当しない（設定されていない） 

③高齢者への投与 

該当しない（設定されていない） 

使用成績調査結果では、65 歳以上の高齢者の副作用発現症例率は 2.25％（29/1287 例）

であり、65 歳未満の副作用発現症例率 1.28％（32/2501 例）と比較して、有意に高かった

（p<0.05、χ2 検定）。 

④妊婦、産婦、授乳婦等への投与 

該当しない（設定されていない） 

使用成績調査結果では、妊婦 7 例において、副作用の発現は認められなかった。また、

出生児の状態等につき追跡調査を行った結果、1例のみ出産後に来院があり、産婦は異常な

しであったが、出生児の状態は確認できなかった。他の患者は使用成績調査終了後来院が

なく、以後の経過は不明である。 

⑤小児に対する投与 

該当しない（設定されていない） 

使用成績調査結果では、15 歳未満の小児 142 例において、副作用の発現は認められなか

った。 

⑥禁忌 

該当しない（設定されていない） 

⑦慎重投与 
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該当しない（設定されていない） 

⑧相互作用（併用禁忌のみ） 

該当しない（設定されていない） 

 

（２）一般用医薬品とした場合の安全性 

①薬剤間相互作用 

該当しない（設定されていない） 

薬剤間相互作用ではないが、他の点眼薬と併用する場合は、点眼の間隔を３～５分程度

あけて行う必要がある。 

②留意すべき副作用とその対処方法 

 過敏症として、眼に対してそう痒感、刺激感、結膜充血､眼脂などがある。副作用が認め

られた場合には投与を中止するなど、適切な処置を行うこと。 

③消費者による的確な症状・疾患把握の可否 

目の乾きは、目の疲れ、不快感、乾いた感じ、重い感じなど、消費者が明確な自覚症状

をともなって発症するので、的確な判断は可能である。 

④重篤な他の疾患との区別の可否と見逃した場合の影響 

 重篤な他の疾患として、ドライアイ類似のシェーグレイン症候群やステイーブン・ジョ

ンソン症候群などのような重篤な角結膜上皮障害が挙げられるが、自覚症状が類似してい

るため、1週間の継続使用によっても症状が改善する傾向の無い場合には、専門の医療機関

への受診を勧奨する。  

⑤医師の初回診察の必要性 

特に必要はないと考えられる。ただし、使用後 1 週間を経ても、目の乾き等の症状に改

善が認められない場合、眼科医への受診を勧奨する。 

⑥同様の症状に不適切に繰り返し使用した場合の危険性 

長期投与試験（標準観察期間を 1 年間）によって報告された主な副作用の種類は、眼瞼

そう痒感 3 件、眼刺激（症状）3 件、眼瞼炎 2 件である。長期使用において、副作用の種

類に特徴的なものは認められなかったことから、危険性が尐ないと考えられる。ただし、

使用後 1 週間を経ても、目の乾き等の症状に改善が認められない場合、他の疾患由来の症

状の可能性があることから、眼科医への受診を勧奨する。 

 

４．総合評価と承認にあたっての条件 

（１）安全性 

・主な副作用は、眼瞼そう痒感、眼刺激感、結膜充血、眼瞼炎等である。重大な副作用は

報告されておらず、安全性に問題はないと考えられる。また、一般用医薬品としては防腐

剤フリーの点眼液のみとすることでより安全性を高める。 

・他の点眼薬と併用する場合は、点眼の間隔を３～５分程度あけて行うよう指導する。 

 

（２）有効性 

目の乾き、目の疲れなどの症状の改善。コンタクトレンズを装用している時の不快感の
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改善として問題ない。 

 

（３）想定される用法・用量と効能・効果 

①用法・用量 

0.1％点眼液を 1回 1滴、1日 5～6回点眼する。 

 

②効能・効果 

目の乾き、目の疲れなどの症状の改善。コンタクトレンズを装用している時の不快感の

改善 

 

（４）包装単位（投与日数制限） 

防腐剤フリーの 1回使い切り型点眼薬 0.4mL/本 x40本。 

 

（５）販売時における薬剤師の関与の必要性 

重篤な他の疾患との区別をするためにも、薬剤師の関与が必要。 

 

（６）薬剤師の研修 

•目の乾きの病態生理について 

•目の乾きの症状を引き起こす全身性疾患について 

 

（７）販売実践ガイダンスの要否 

特に必要ないと考えられる。 

 

参考文献 

6） ヒアレイン点眼液インタビューフォーム(2010年 11月) 

7） サンテドライケア添付文書 

8） 今日の治療薬 2010(南江堂) 

 

５．ＯＴＣ医薬品として海外での販売状況 

（１）ＯＴＣ医薬品としての販売の有無 

   特になし。 

 

６．付帯資料 

 （１）添付文書 

    参考文献を参照。 
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メナテトレノン製剤（医療用販売名 グラケーカプセル 15mg） 

 

 

概要 

 骨粗鬆症による骨折を予防することは高齢化社会がますます進展するわが国において重

要な課題である。一方、現在ビタミンＫやビタミンＤはサプリメントとして広く販売され

消費者の自己判断により摂取されていることから、本来治療的介入を要する骨粗鬆症患者

の受診機会を遅らせていることが懸念される。医薬品として 40年近くの使用実績があるビ

タミンＫ製剤メナテトレノンを一般用医薬品として転用し、閉経後女性および高齢者に限

定して骨量低下の抑制を図れば、骨粗鬆症の予防に有益である。同時に薬剤師に販売関与

させることで、低リスク者の服薬管理とともに、高リスク者への早期受診勧奨が可能とな

り、全体として骨粗鬆症に起因する骨折予防への貢献が期待される。 

 

１． 一般用医薬品への転用の合理性 

（１）スイッチ化の合理性及びリスクーベネフィット評価 

わが国は急速な高齢化に伴い骨粗鬆症患者が年々増加しており、その数は現時点で 1,100

万人と推定されている。骨粗鬆症による大腻骨頸部骨折は年間 12万件を超えると推定され、

椎体・大腻骨などの骨折頻度の上昇は要介護者の増加を引き起こし家族および社会に大き

な負担となる。とくに女性においては閉経後急速に骨量が減尐するため、骨粗鬆症罹患数・

大腻骨頸部骨折ともに男性に比べて約 4 倍高いとされている。骨粗鬆症を予防し、高齢者

の骨折を防止することは、介護予防をめざす国民健康の視点から重要な課題である。 

 骨粗鬆症の治療薬として、ビスフォスフォネート、カルシトニン、エストロゲン製剤、

活性型ビタミン D3、イプリフラボン、ビタミン K2、カルシウムなどの製剤が医療用医薬品

として用いられている。骨粗鬆症患者数は 1,100 万人と推定されているが、治療的介入を

受けている患者は約 250～300万人と推定され、骨量減尐傾向を示すものの骨折危険性が低

い層は治療の対象とはなっていない。現在、骨粗鬆症の予防を効能として謳った医薬品は

存在しないものの、ビタミンＫやビタミンＤはすでにサプリメントとして国内外で販売さ

れており、近年の骨粗鬆症に対する国民意識の高まりと相まって広く摂取されている。 

 ビタミンＫ２製剤メナテトレノンは、1972 年に国際誕生し長年の使用実績を有する医薬

品である。日本においても 1995年に医療用医薬品として販売が開始され、2009 年には再審

査が終了し、有効性と安全性に関して一定の評価が確立している。 

近年、健康診断における骨密度測定が普及するに従い、一般国民の骨粗鬆症に対する認

識は高まっている。軽度な腰痛程度では積極的に医療機関を受診する行動はとらないもの

の、高齢や閉経による骨量減尐は将来の骨粗鬆症や骨折のリスクを高める。他方で、予防

を目的に消費者の自己判断によるサプリメント摂取機会は高まっており、本来治療的介入

を必要とする骨粗鬆症患者の受診を遅らせることが懸念される。このような現在の状況に

対して、本剤を一般用医薬品に転用することにより、骨粗鬆症予備群が日常的に薬剤師に

相談できる機会を提供し、骨折危険性を有する者を早期に発見して受診勧奨を行うことが

できる。これにより、低リスク者においては一般用医薬品による管理機会を提供するとと
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もに、高リスク者への早期の受診勧奨を実施することで、骨粗鬆症に起因する骨折の予防

を図ることができる。 

 

（２）医療用医薬品としての開発の経緯 

 1960 年 Bouckaert らによってビタミン K が骨折の治癒過程を促進するとの報告がなされ

た。1974 年、γ-カルボキシグルタミン酸（Gla）というアミノ酸が発見され、Gla 残基はカ

ルシウムイオンに強い親和性を有し、ビタミン K は Gla 残基の形成に不可欠な因子である

ことが明らかにされた。次いで 1975 年には骨の中に Gla を含有するタンパク（オステオカ

ルシン）の存在が確認され、ビタミン K が骨形成をはじめとする骨代謝に深く関与してい

ることが明らかとなった。 

エーザイ㈱は 1965 年から研究を開始したが、1981 年より本格的に開発に着手しビタミン

Ｋ2（メナテトレノン）が骨芽細胞に直接作用し、骨基質たんぱく質であるオステオカ

ルシンの γ-カルボキシグルタミン酸（Gla）残基を生成(Gla 化)すると共に、骨形成を促

進することにより骨代謝回転を高める。同時に骨吸収を抑制し骨粗鬆症の骨代謝の不均

衡を改善し、骨量の維持作用を示すことを明らかにした。臨床研究では、吸収の良好な

服用しやすい小型ソフトカプセル剤を検討し、その臨床的有用性が証明され、1995 年 6 月

製造承認を取得した。 

再審査期間：10 年間（1995 年 6 月 30 日～2005 年 6 月 29 日：終了） 

薬価基準収載年月日：1995 年 8 月 25 日 

再審査結果通知年月日：2009 年 6 月 19 日 

再審査結果の内容：薬事法第 14 条第 2 項各号（承認拒否事由）のいずれにも該当しない 

 

（３）当該分野における位置付け 

 骨粗鬆症の治療薬には、大きく 1) 骨吸収抑制薬：(1)カルシトニン製剤、(2)ビスフォネ

ート製剤、(3)イプリフラボン、(4)エストロゲン製剤 (5)SERM（selective estrogen receptor 

modulater）と、2）骨形成促進薬（ビタミン K2、カルシウム製剤、ビタミン D3 とその誘導

体）に分けられる。骨粗鬆症に対して薬剤を投与する目的は、骨粗鬆症による骨折を減尐

させることにより、骨折によって引き起こされる諸症状を緩和することにある。 

高齢者に対しては大腻骨骨折防止効果を有するビスフォスフォネートを第一選択とする

が、座位が困難、病識が乏しく服薬継続が困難、比較的若年者、乳がんの既往歴、冠動脈

疾患のハイリスク患者にはラロキシフェンが第一選択薬となる。第一選択薬を使用できず、

骨密度が低いあるいは骨代謝マーカーが高い場合はエチドロネートを、易転倒性がある、

あるいは服用回数を尐なくしたい場合は活性型ビタミンＤ3製剤を、ucOC（低カルボキシル

化オステオカルシン）値が高い場合やビタミンＫ摂取不足が予想される胃切除後の骨量減

尐、アルコール多飲者、肝・胆道系疾患の合併者、抗生物質の長期使用者など低回転型骨

粗鬆症患者にはビタミンＫ2製剤を選択すると良いとされている。 
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骨粗鬆症治療の予防と治療ガイドライン 2006版における推奨グレード 

薬物  骨密度増加 椎体骨折防止 非椎体骨折予防 総合評価 

アレンドロネート  A A A A 

リセドロネート  A A A A 

ラロキシフェン塩酸塩  A A B A 

エチドロネート  A B B B 

活性型ビタミン D3製剤  B B B B 

カルシトニン製剤  B B C B 

ビタミン K2製剤  B B B B 

女性ホルモン製剤  A A A C 

カルシウム製剤  C C C C 

上記は骨粗鬆症の予防と治療ガイドライン作成委員会（2006）における推奨度である。 

A は強く勧められる、B は勧められる、C は勧められる根拠がないとされている。 

 

（４）本剤の安定性等 

有効成分メナテトレノンの安定性については、温度、湿度に対しては安定であるが、光・

アルカリ性 pH に不安定であり分解して着色が強くなる。メナテトレノンは液性がアルカリ

性に傾くにつれて分解が促進する。 

ＰＴＰ包装時の製剤については、苛酷試験（60℃・6 時間、80℃・6 時間）において含量、

カプセル軟化変形にほとんど変化がない。したがって、橙色のカプセル剤など適切な製剤

化と包装によって、保存安定性を確保することができる。 

 

（５）当該有効成分を配合した医療用医薬品の再審査結果の有無 

再審査結果は、2009 年 6 月 19 日に通知された。 

 

２. 一般用医薬品としての有効性について 

（１）想定される一般用医薬品の有効性  

閉経後女性および高齢者の骨粗鬆症予備群における骨量低下を防止することを目的とす

る。すなわち、軽度の骨密度低下を健康診断で指摘された者での骨粗鬆症の発症の予防を

対象とする。 

骨粗鬆症は骨密度の低下と骨質の务化により骨折を引き起こし、高齢者にとって予後が

悪く QOL を大きく損ねる疾患である。本剤の適応を想定する退行期骨粗鬆症の発症要因は

閉経あるいは老人性と分類される。一方、ステロイド性骨粗鬆症は異なる病態生理である

ため本剤の適応疾患からは除外する。 

骨粗鬆症は骨のリモデリングに変調を来す疾患である。ビタミン K２製剤は骨形成を促進

98 ページ



4 

 

し、血清オステオカルシン濃度を上昇させる。すでに退行期骨粗鬆症における骨量維持効

果と疼痛改善効果が認められており、服用により骨量低下の防止が期待できる。 

 

（２）前記を補強する医療用医薬品の有効性 

 医療用の骨粗鬆症治療薬には、１）主に骨吸収を抑制するビスフォスフォネート製剤、

カルシトニン製剤、エストロゲン製剤、２）主に骨形成を促進する活性型ビタミン D3 製剤、

カルシウム製剤などがあり、本剤を転用した一般用医薬品による管理が不十分な場合は、

医師を受診することによって、より作用の強力な骨粗鬆症治療を受けることができる。 

 

３. 一般用医薬品とした場合の安全性について 

（１）医療用医薬品としての安全性プロフィール 

①副作用：総症例 6,321 例中、302 例（4.78％）に副作用が報告されている。重篤なものは

認められず、その主なものは胃部不快感(0.84%)、上腹部通（0.32%）、悪心(0.25%)、下痢(0.19%)

等の胃腸障害(2.18%)、発疹(0.27%)、そう痒症(0.17%)等の皮膚および皮下組織障害(0.76%)、

頭痛（0.17%）、浮動性めまい（0.09%）などの神経系障害（0.33%）などであった。臨床検

査の異常（1.11%）は、血中尿素増加（0.27%）、AST 増加（0.25%）、ALT（0.21）など認め

られたが重篤なものはなかった。 

②重大な副作用：特に認められない。 

③高齢者への投与：長期にわたって投与されることが多い薬剤なので、投与中は患者の状

態を十分に観察すること。 

④妊婦・産婦・授乳婦等への投与：妊娠、授乳婦への投与に関する安全性は確立していな

い（使用経験がない） 

⑤小児に対する投与：小児に対する安全性は確立していない。 

⑥禁忌：ワルファリンカリウム投与中の患者 

⑦慎重投与：特になし。 

⑧相互作用（併用禁忌）：ワルファリンの薬効が減弱する。患者がワルファリン療法を必要

とする場合はワルファリン療法を優先し、本剤を投与しない。 

 

（２）一般用医薬品とした場合の安全性 

①薬剤間相互作用： 

ワルファリン療法を受けている者が本剤を服用するとワルファリンの作用が減弱し血液

凝固能の管理ができなくなるため、本剤を服用してはならない。 

 

② 留意すべき副作用とその対処方法 

重篤な副作用は認められないが、報告されている副作用の中では胃部不快感や下痢などの

胃腸障害が比較的多い（全体の約２％）ので、その症状が重い場合は、服用を中止し受診

を勧奨する。 

 

③消費者による的確な症状・疾患把握の可否： 
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骨量減尐は初期の場合は自覚症状がないため深く静かに進行するが、近年、健康診断に

おける骨密度測定が普及するに従い、消費者が自身の骨粗鬆症リスクを認識することは可

能である。 

 

④重篤な他の疾患との区別の可否と見逃した場合の影響： 

骨粗鬆症進行例では本剤のみによる治療は不十分であり骨折を来す危険性がある。その

ようなケースは作用のより強力な医療用医薬品によって治療を行う必要があるが、薬剤師

による販売時の介入により適切に受診勧奨を行うことで対応が可能である。ステロイド性

骨粗鬆症は異なる病態生理であるため本剤の適応疾患からは除外する。 

 

⑤医師の初回診察の必要性： 

原則として、軽度の骨密度低下を健康診断で指摘された者を対象とし、医師による初回

診療を必須とはしない。 

健康診断において骨密度低下が指摘されたものの、その程度は軽微であり治療的介入が

必要ではないケースで、骨粗鬆症の予防を目的にセルフ・メディケーションの適応が考え

られる。この場合は、定期的に薬剤師に販売時インタビューを実施させ対応する。もし骨

粗鬆症の進行が推定される場合は一般用医薬品を販売せず受診勧奨を行う。 

 一方で、医師による診察を受診した結果、骨密度低下は軽微で骨折危険性は低いため、

作用の強力な医療用医薬品による治療的介入は当面必要ではないと判断されたケースは、

サプリメントよりも効果の確実な本剤の一般用医薬品が有用と考える。上記と同様に、も

し骨粗鬆症の進行が推定される場合は一般用医薬品を販売せず受診勧奨を行う。 

 

⑥同様の症状に不適切に繰り返し使用した場合の危険性： 

本剤の有効成分メナテトレノンは、過量分は体内で代謝されるために蓄積による有害反

応は生じない。むしろ効果不十分な際や骨粗鬆症進行例では本剤のみによる治療は適切で

はなく、作用のより強力な医療用医薬品によって治療を行う必要がある。漫然と販売・服

用することを避け、受診勧奨により適切な治療を促すことが重要である。 

 

４． 総合評価と承認にあたっての条件 

（１）安全性  

医療用医薬品としての１日用量は４５ｍｇであるため、一般用医薬品への転用にあたっ

ても４５ｍｇを１日最大用量とする。 

 

（２）有効性 

 すでに医療用医薬品としての実績を有し、骨量低下の進展抑制に有効である。 

 

（３）想定される用法・用量と効能・効果 

【効能・効果】 

  閉経後女性および高齢者における骨量低下の抑制 
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【用法・用量】 

  １回１５ｍｇを１日３回内服 

 

（４）包装単位（投与日数の制限） 

９０錠（３０日分） 

 

（５）販売時における薬剤師の関与の必要性  

高齢者における骨量低下には大きな個人差があるため、本剤を必要とするか否かについ

ては、薬剤師に個別に対応させる必要がある。また、薬剤師による質問や相談対応により、

骨粗鬆症が進展し骨折の高リスク者であると思われる場合は、早期の受診勧奨を実施させ

る必要がある。さらに、ワルファリン使用に関して毎回直接に確認し、もしワルファリン

治療を受けている場合は販売してはならない。本剤使用中に、発疹、発赤、掻痒の訴えが

あった場合には服用を中止するよう指導する。 

 

（６）薬剤師の研修 

 下記の項目について研修を必須とする。 

１）骨粗鬆症の病態、症状、診断法および治療法全般について 

２）受診勧奨すべき患者の見分け方 

３）骨粗鬆症治療におけるビタミンＫ２製剤の位置づけ 

４）本剤の副作用 

５）ワルファリンとの相互作用機序 

６）本剤の医療用医薬品としての有効性・安全性に関する臨床成績 

７）類似の効能を謳う市販サプリメントや特定保健食品について 

 

（７）販売実践ガイダンス等の要否 

前記（６）の項目を網羅する販売実践ガイダンスを作成し、販売に当たる薬剤師への研

修および販売時のガイダンスとして用いることを条件とする。 

 

（８）参考文献 

1）骨粗鬆症の予防と治療ガイドライン作成委員会編（2006 年） 

2）「グラケーカプセル 15mg」インタビューフォーム（2009 年 12 月改定） 

3）エーザイ株式会社 「グラケーカプセル 15mg」添付文書 

4）http//www.shiga-med.ac.jp/～koyama/analgesia/analog-osteoprosisi.html 

5）今日の治療薬 2010 年 南江堂 

 

５．一般用医薬品としての海外での販売状況 

（１）一般用医薬品としての販売の有無 

海外では発売されていない。 
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（２）販売されている場合には、有効成分量、効能・効果、用法及び用量等について、本

検討結果による候補成分との比較を行うこと 

海外では発売されていないため、該当しない 

 

 

 

付帯資料 

医薬品添付文書「グラケーカプセル 15mg」 

 

102 ページ



103 ページ



104 ページ



105 ページ



106 ページ




