
1 

 

 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。 
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（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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