
小林化工（株）のイトラコナゾール回収事案について 

 

令和２年 12 月 10 日 

医 薬 安 全 対 策 課 

監視指導・麻薬対策課 

 

 

１ 端緒 

○  12 月１日以降、岐阜、大阪、佐賀の薬局より小林化工株式会社（以下「同

社」という。）に対し、同社が製造販売する抗真菌剤（爪白癬等の治療薬）

を服用後、ふらつき、めまい、意識障害等の副作用情報が複数報告。 
 

○  同社において製造記録を確認したところ、抗真菌剤に睡眠誘導剤の混入

が発覚。 
 

○  12 月４日、同社より厚労省に連絡。同日夕刻、該当品（１ロット）のク

ラスⅠ回収を発表。同時刻、福井県庁において記者会見を実施。 

 

２ 回収概要（※製品詳細は別添参照） 

 企業名：小林化工株式会社（福井県） 

製品名：イトラコナゾール錠 50「MEEK」 

成分名：イトラコナゾール 

回収対象ロット：Ｔ０ＥＧ０８（100 錠包装 929 箱）   

 

３ 健康被害等の概要 

○  イトラコナゾール錠 50「MEEK」に睡眠誘導剤の成分であるリルマザホン

塩酸塩水和物が混入。混入量は１錠あたり５mg。 

※ 成書によれば、ベンゾジアゼピン系薬剤は安全域が広く、ヒトでの推定致死量は

0.05～0.5g/kg とされている。（急性中毒処置の手引 第三版） 
 

○  混入したリルマザホン塩酸塩水和物の影響によるものと考えられる患

者の健康被害事例※（84 症例）を収集（12 月９日 11 時時点） 
※ ふらつき、めまい、意識消失、強い眠気等が生じているほか、これに伴う自動車

事故や転倒についても報告あり。 
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４ 対応状況等 

〇 12 月５日、同社は販売会社等を通じ、 

① 該当ロットが納入された全ての医療機関・薬局に対し情報提供 
② 該当ロットを交付された全ての患者への連絡を依頼 
併せて、医療機関と患者に対する案内※を同社 HP に掲載 

※ 自動車の運転や危険を伴う機械の操作は中止するよう、周知。健康被害の発生

状況についても併せて案内。 

 

○ 同日、国から医療機関等へ、メディナビを通じ情報発信。 
 

〇 12 月６日、国から同社に対し、 

① 全ての患者への連絡及び情報提供の徹底の再周知 
② 患者への情報提供の状況報告 
を指示。 
 

〇 12 月７日、回収対象品（イトラコナゾール錠 50「MEEK」ロット T0EG08。）

以外の全てのイトラコナゾール製剤（クラスⅠ回収以外の全ロット、同

100mg 製剤及び 200mg 製剤）について、承認書にない製造行程を実施してい

たことが判明したとして、回収に着手（クラスⅡ）。 
 

〇 12 月８日、同社は新聞 38 紙に社告を掲載（改めて該当ロットの服用を中

止するよう周知）。併せて、患者向け FAQ を企業 HP に掲載。 

 

了 
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－1－

＊＊2017年７月改訂（第20版）

　＊2016年10月改訂
日本標準商品分類番号

８７６２９

貯　　法：室温保存
使用期限：外箱に表示

注）注意－医師等の処方箋により使用すること

経口抗真菌剤 50…MEEKæ 100…MEEKæ 200…MEEKæ

承認番号 21600AMZ00346000 21600AMZ00347000 22000AMX01251000

薬価収載 2004年７月 2004年７月 2008年７月

販売開始 2004年７月 2004年７月 2008年７月

効能追加 2010年４月 2010年４月 2010年４月

処方箋医薬品注）

イトラコナゾール錠

【禁忌（次の患者には投与しないこと）】
（1） ピモジド、キニジン、ベプリジル、トリアゾラム、シン
バスタチン、アゼルニジピン、ニソルジピン、エルゴタ
ミン、ジヒドロエルゴタミン、エルゴメトリン、メチル
エルゴメトリン、バルデナフィル、エプレレノン、ブロ
ナンセリン、シルデナフィル（レバチオ）、タダラフィル
（アドシルカ）、アスナプレビル、バニプレビル、スボレ
キサント、イブルチニブ、チカグレロル、アリスキレ
ン、ダビガトラン、リバーロキサバン、リオシグアトを
投与中の患者［「相互作用」の項参照］

（2） 肝臓又は腎臓に障害のある患者で、コルヒチンを投与中
の患者［「相互作用」の項参照］

（3） 本剤の成分に対して過敏症の既往歴のある患者
（4） 重篤な肝疾患の現症、既往歴のある患者［不可逆的な肝障
害におちいるおそれがある。］

（5） 妊婦又は妊娠している可能性のある婦人［「妊婦、産婦、
授乳婦等への投与」の項参照］

【組成・性状】

品　名
イトラコナゾー
ル錠50 …MEEKæ

イトラコナゾー
ル錠100 …MEEKæ

イトラコナゾー
ル錠200 …MEEKæ

成分・含量
１錠中、日局
イトラコナゾール
50mg含有

１錠中、日局
イトラコナゾール
100mg含有

１錠中、日局
イトラコナゾール
200mg含有

添加物

結晶セルロース、軽質無水ケイ酸、
デンプングリコール酸ナトリウム、
クロスカルメロースナトリウム、
カルメロースカルシウム、含水二
酸化ケイ素、ステアリン酸マグネ
シウム、酸化チタン、マクロゴー
ル400、その他３成分

結晶セルロース、
含水二酸化ケイ
素、クロスカル
メロースナトリ
ウム、クロスポ
ビドン、ヒプロ
メロース、ポリ
オキシエチレン
硬化ヒマシ油60、
酸化チタン、プ
ロピレングリ
コール、ヒドロ
キシプロピルセ
ルロース、その
他２成分

性　状
白色のフィルム
コート錠

片面割線入りの
白色のフィルム
コート錠

片面割線入りの
白色のフィルム
コート錠

大きさ
直径：約 8.2mm
厚さ：約 5.6mm
重量：約230mg

直径：約11.1mm
厚さ：約 5.6mm
重量：約 460mg

直径：約11.1mm
厚さ：約 5.6mm
重量：約 472mg

外　形 MK
１２

MK
１３

MK
２９

２００

識別コード ＭＫ12 ＭＫ13 ＭＫ29

【効能・効果】
［適応菌種］
皮膚糸状菌（トリコフィトン属、ミクロスポルム属、エピデル
モフィトン属）、カンジダ属、マラセチア属、アスペルギルス属、
クリプトコックス属、スポロトリックス属、ホンセカエア属

＊＊
＊

［適応症］
・内臓真菌症（深在性真菌症）
真菌血症、呼吸器真菌症、消化器真菌症、尿路真菌症、真菌
髄膜炎
・深在性皮膚真菌症
スポロトリコーシス、クロモミコーシス
・表在性皮膚真菌症（爪白癬以外）
白　　　癬： 体部白癬、股部白癬、手白癬、足白癬、頭部白

癬、ケルスス禿瘡、白癬性毛瘡
カンジダ症： 口腔カンジダ症、皮膚カンジダ症、爪カンジダ

症、カンジダ性爪囲爪炎、カンジダ性毛瘡、慢
性皮膚粘膜カンジダ症

癜風、マラセチア毛包炎
・爪白癬

＜効能・効果に関連する使用上の注意＞
表在性皮膚真菌症に対しては、難治性あるいは汎発性の病型
に使用すること。

【用法・用量】
・内臓真菌症（深在性真菌症）：
通常、成人にはイトラコナゾールとして100～200mgを１日
１回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。ただし、イトラコナゾール注射剤からの切り替えの
場合、１回200mgを１日２回（１日用量400mg）食直後に経口
投与する。
・深在性皮膚真菌症：
通常、成人にはイトラコナゾールとして100～200mgを１日
１回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。ただし、１日最高用量は200mgとする。
・表在性皮膚真菌症（爪白癬以外）：
通常、成人にはイトラコナゾールとして50～100mgを１日１
回食直後に経口投与する。ただし、爪カンジダ症及びカンジ
ダ性爪囲爪炎に対しては、100mgを１日１回食直後に経口投
与する。なお、年齢、症状により適宜増減する。ただし、１
日最高用量は200mgとする。
・爪白癬（パルス療法）：
通常、成人にはイトラコナゾールとして１回200mgを１日２
回（１日量400mg）食直後に１週間経口投与し、その後３週間
休薬する。これを１サイクルとし、３サイクル繰り返す。な
お、必要に応じ適宜減量する。

＜用法・用量に関連する使用上の注意＞
１．爪白癬（パルス療法）：
・ 本剤は投与終了後も爪甲中に長期間貯留することから、
効果判定は爪の伸長期間を考慮して行うこと。
・ 本剤は抗菌薬であるため、新しい爪が伸びてこない限
り、一旦変色した爪所見を回復させるものではない。
・ 減量時の有効率に関しては、「臨床成績」の項を参照の
こと。
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２． 本剤はイトリゾール内用液と生物学的に同等ではなく、
イトリゾール内用液はバイオアベイラビリティが向上し
ているため、本剤からイトリゾール内用液に切り替える
際には、イトラコナゾールの血中濃度（AUC、Cmax）の上
昇による副作用の発現に注意すること。また、イトリ
ゾール内用液の添加物であるヒドロキシプロピル－β－シ
クロデキストリンに起因する胃腸障害（下痢、軟便等）の
発現に注意すること。
一方、イトリゾール内用液から本剤への切り替えについ
ては、イトラコナゾールの血中濃度が低下することがあ
るので、イトリゾール内用液の添加物であるヒドロキシ
プロピル－β－シクロデキストリンに起因する胃腸障害（下
痢、軟便等）による異常を認めた場合などを除き、原則と
して切り替えを行わないこと。

【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）
（1） 薬物過敏症の既往歴、アレルギー既往歴のある患者
（2） 肝障害のある患者［肝障害を悪化させるおそれがある。］
（3） 腎障害のある患者［本剤及び代謝物等の排泄が遅延し、副作
用があらわれやすくなるおそれがある。］

（4） うっ血性心不全又はその既往歴のある患者［うっ血性心不
全の悪化又は再発を来すおそれがある（「重要な基本的注
意」、「重大な副作用」の項参照）。］

（5） ワルファリンを投与中の患者（「重要な基本的注意」、「相互
作用」の項参照）

（6） 高齢者［「高齢者への投与」の項参照］
２．重要な基本的注意
（1） 本剤の投与に際しては、肝疾患の既往歴、薬物過敏症、ア
レルギー既往歴等について十分な問診を行い、これらの現
症又は既往歴のある患者については、投与中止又は慎重投
与について考慮すること。

（2） 本剤の長期間投与に際しては、肝機能検査を定期的に行う
ことが望ましい。

（3） 虚血性心疾患、基礎心疾患（弁膜症等）、慢性閉塞性肺疾患、
腎不全、その他の浮腫性疾患等うっ血性心不全を起こすお
それのある患者に対して本剤を投与する場合には、その危
険性について十分に説明するとともに、下肢浮腫、呼吸困
難等の異常が認められた場合には直ちに受診するよう患者
を指導すること（「慎重投与」、「重大な副作用」の項参照）。

（4） 本剤とワルファリンとの併用において、ワルファリンの作
用が増強し、著しいINR上昇を来した症例が報告されてい
る。本剤投与開始にあたっては、あらかじめワルファリン
服用の有無を確認し、ワルファリンと併用する場合は、プ
ロトロンビン時間測定及びトロンボテストの回数を増やす
など慎重に投与すること（「相互作用」の項参照）。

（5） 爪カンジダ症、カンジダ性爪囲爪炎に対して、長期（６ヵ
月程度）にわたって投与しても症状の改善が認められない
場合には、本剤の投与を中止する。

（6） 内臓真菌症において、イトラコナゾール注射剤から本剤
400mg/日長期継続投与へ切り替えた場合、高い血中濃度
が持続するので、投与期間中には、血液検査、肝機能検査、
血中電解質検査等を定期的に行うことが望ましい。

３．相互作用
本剤は、主に肝チトクロームP450 ３Ａ４（ＣＹＰ３Ａ４）
によって代謝される。また、本剤は、ＣＹＰ３Ａ４及びＰ
糖蛋白に対して阻害作用を示す。他の薬剤との相互作用は
すべての薬剤との組み合わせについて検討されているわけ
ではないので、他剤による治療中に新たに本剤を併用した
り、本剤による治療中に新たに他の薬剤を併用する場合に
は、患者の状態を十分観察し、慎重に投与すること。また、

　＊

　＊

本剤投与終了後の血漿中薬物濃度は、本剤の投与量及び投
与期間に応じて徐々に低下するため、本剤によって代謝が
影響される薬剤の投与開始に際しては患者の状態を十分に
観察し、慎重に投与すること。なお、パルス療法中の患者
において休薬期間中に新たに他の薬剤を併用する場合にも、
患者の状態を十分に観察し、慎重に投与すること。

（1）併用禁忌（併用しないこと）

薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

ピモジド
オーラップ
キニジン
硫酸キニジン
ベプリジル
ベプリコール

これらの薬剤の血中
濃度上昇により、QT
延長が発現する可能
性がある。

本剤のＣＹＰ３Ａ４
に対する阻害作用に
より、これらの薬剤
の代謝が阻害される。

トリアゾラム
ハルシオン

トリアゾラムの血中
濃度上昇、作用の増
強、作用時間の延長
があらわれることが
ある。

シンバスタチン
リポバス

シンバスタチンの血
中濃度上昇により、
横紋筋融解症があら
われやすくなる。

アゼルニジピン
カルブロック
レザルタス配合錠
ニソルジピン
バイミカード

これらの薬剤の血中
濃度を上昇させるこ
とがある。

エルゴタミン
クリアミン配合錠
ジヒドロエルゴタミン
ジヒデルゴット
エルゴメトリン
エルゴメトリンマ
レイン酸塩注
メチルエルゴメトリン
メテルギン

これらの薬剤の血中
濃度上昇により、血
管攣縮等の副作用が
発現するおそれがあ
る。

バルデナフィル
レビトラ

バルデナフィルの
AUCが増加しCmax
が上昇するとの報告
がある。

エプレレノン
セララ

エプレレノンの血中
濃度を上昇させるお
それがある。

ブロナンセリン
ロナセン

ブロナンセリンの血
中濃度が上昇し、作用
が増強するおそれが
ある。

シルデナフィル
レバチオ

シルデナフィルの血
中濃度を上昇させる
おそれがある（シルデ
ナフィルとリトナビ
ルの併用により、シ
ルデナフィルのCmax
及びAUCがそれぞれ
3.9倍及び10.5倍に増加
したとの報告がある）。

タダラフィル
アドシルカ

タダラフィルの血中
濃度を上昇させるお
それがある（タダラ
フィルとケトコナ
ゾールの併用により、
タダラフィルのAUC
及びCmaxがそれぞ
れ312%及び22%増加
したとの報告がある）。

アスナプレビル
スンベプラ、ジメ
ンシー配合錠

アスナプレビルの血
中濃度が上昇し、肝
臓に関連した副作用
が発現、重症化する
おそれがある。

＊＊
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薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

バニプレビル
バニヘップ

バニプレビルの血中
濃度が上昇し、悪心、
嘔吐、下痢の発現が
増加するおそれがあ
る。

本剤のＣＹＰ３Ａ４
に対する阻害作用に
より、これらの薬剤
の代謝が阻害される。

スボレキサント
ベルソムラ

スボレキサントの作
用を著しく増強させ
るおそれがある。

イブルチニブ
イムブルビカ

イブルチニブの血中
濃度が上昇し、副作
用が増強されるおそ
れがある。

チカグレロル
ブリリンタ

チカグレロルの血中
濃度が上昇し、出血
の危険性が増大する
おそれがある。

アリスキレン
ラジレス

イトラコナゾールカ
プセルの併用投与（空
腹時）により、アリス
キレンのCmax及び
AUCがそれぞれ約5.8
倍及び約6.5倍に上昇
したとの報告がある。

本剤のＰ糖蛋白阻害
作用により、アリス
キレンの排泄が阻害
されると考えられる。

ダビガトラン
プラザキサ

ダビガトランの血中
濃度が上昇し、出血
の危険性が増大する
ことがある。

本剤のＰ糖蛋白阻害
作用により、ダビガ
トランの排泄が阻害
されると考えられる。

リバーロキサバン
イグザレルト

リバーロキサバンの血
中濃度が上昇し、出血
の危険性が増大するお
それがある（リバーロ
キサバンとケトコナ
ゾールの併用により、
リバーロキサバンの
AUC及びCmaxがそれ
ぞれ158%及び72%増加
したとの報告がある）。

本剤のＣＹＰ３Ａ４
及びＰ糖蛋白阻害作
用により、リバーロ
キサバンの代謝及び
排泄が阻害され、抗
凝固作用が増強され
ると考えられる。

リオシグアト
アデムパス

リオシグアトの血中
濃度を上昇させるお
それがある（リオシグ
アトとケトコナゾー
ルの併用により、リ
オシグアトのAUC及
びCmaxがそれぞれ
150%及び46%増加し、
また、消失半減期が
延長し、クリアラン
スも低下したとの報
告がある）。

本剤のＣＹＰ３Ａ４
及びＰ糖蛋白阻害作
用により、リオシグ
アトのクリアランス
が低下することが考
えられる。

（2）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

併用により、下記の薬剤の血中濃度を上昇させることがあるので、
併用する場合には、必要に応じて下記の薬剤の投与量を減量する
など用量に注意すること。

アトルバスタチン 横紋筋融解症があら
われやすくなる。

本剤のＣＹＰ３Ａ４
に対する阻害作用に
より、これらの薬剤
の代謝が阻害される。

ビンカアルカロイド
系抗悪性腫瘍剤
（ビンクリスチン等）

ビンカアルカロイド
系抗悪性腫瘍剤の副
作用が増強されるこ
とがある。

メチルプレドニゾロン
デキサメタゾン
ブデソニド

これらの薬剤の副作
用が増強されること
がある。

コルヒチン コルヒチンの作用が
増強されることがあ
る。
なお、肝臓又は腎臓
に障害のある患者で、
コルヒチンを投与中
の患者には、本剤を
併用しないこと。

　

　

　＊

＊＊

薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

ジソピラミド ジソピラミドの血中
濃度上昇により、QT
延長が発現する可能
性がある。

本剤のＣＹＰ３Ａ４
に対する阻害作用に
より、これらの薬剤
の代謝が阻害される。

ベンゾジアゼピン系
薬剤
ミダゾラム
ブロチゾラム
アルプラゾラム

これらの薬剤の血中
濃度を上昇させるこ
とがある。

抗精神病薬
ハロペリドール
アリピプラゾール
ペロスピロン
クエチアピン

・ 本剤とアリピプラ
ゾールの併用によ
り、ア リ ピ プ ラ
ゾールのCmax、
AUC、t1/2がそれぞ
れ19.4%、48.0%、
18.6%増加したと
の報告がある。
・ 本剤とペロスピロ
ンの併用により、
ペロスピロンの
Cmax及びAUCがそ
れぞれ5.7倍及び6.8
倍増加したとの報
告がある。

免疫抑制剤
シクロスポリン
タクロリムス水和
物

抗悪性腫瘍剤
ドセタキセル水和
物
エベロリムス
テムシロリムス
ゲフィチニブ
ダサチニブ
エルロチニブ
ラパチニブ
ボルテゾミブ
イマチニブ
スニチニブ

オピオイド系鎮痛剤
フェンタニル
オキシコドン
メサドン

・ 本剤とオキシコド
ンの併用により、
オキシコドンのクリ
アランスが32%減
少 し、AUCが51%
増加したとの報告
がある（オキシコ
ドン注射剤）。ま
た、オキシコドン
のAUCが144%上昇
したとの報告があ
る（オキシコドン
経口剤）。

ブプレノルフィン
セレギリン
ガランタミン
モザバプタン
トルバプタン
エレトリプタン
サルメテロール
シクレソニド
フルチカゾン
アプレピタント
イミダフェナシン
ソリフェナシン
トルテロジン
シロスタゾール
シナカルセト
エバスチン
サキナビル
ダルナビル
マラビロク
オキシブチニン
ドンペリドン

・ トルバプタンとの
併用が避けられな
い場合は、トルバ
プタンの減量ある
いは、低用量から
開始するなど用量
に注意すること。
・ 本剤とイミダフェナ
シンの併用により、
イミダフェナシンの
Cmax及びAUCがそ
れぞれ1.32倍及び
1.78倍増加したと
の報告がある。

　

　＊
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－4－

薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

シルデナフィル
バイアグラ

シルデナフィルとエ
リスロマイシンの併
用によりシルデナ
フィルのCmax、AUC
の増加が認められた
との報告がある。

本剤のＣＹＰ３Ａ４
に対する阻害作用に
より、これらの薬剤
の代謝が阻害される。

タダラフィル
シアリス
ザルティア

タダラフィルの血中
濃度を上昇させるお
それがある（タダラ
フィルとケトコナ
ゾールの併用により、
タダラフィルのAUC
及びCmaxがそれぞ
れ312%及び22%増加
したとの報告がある）。

ワルファリン ワルファリンの作用
が増強し、著しい
INR上昇があらわれ
ることがある（「重要
な基本的注意」の項参
照）。

シメプレビル シメプレビルの血中
濃度が上昇し、副作
用が発現するおそれ
があるので、本剤と
シメプレビルを併用
する場合は、患者の
状態を慎重に観察し、
副作用発現に十分注
意すること。

アキシチニブ アキシチニブの血中
濃度が上昇し、副作
用の発現頻度及び重
症度が増加するおそ
れがある。やむを得
ず併用する際にはア
キシチニブの減量を
考慮するとともに、
患者の状態を慎重に
観察し、副作用発現
に十分注意すること。

フェソテロジン 活性代謝物5-HMTの
血漿中濃度の上昇に
伴い効果や副作用の
増強が予想される。

ボセンタン ボセンタンの血中濃
度が上昇し、ボセン
タンの副作用が発現
しやすくなるおそれ
がある。

ジヒドロピリジン系
Ca拮抗剤
（ ニフェジピン、ニル
バジピン、フェロジ
ピン等）
ベラパミル

これらの薬剤の血中
濃度を上昇させるこ
とがある。また、心
機能が低下する可能
性がある。

本剤のＣＹＰ３Ａ４
に対する阻害作用に
より、これらの薬剤の
代謝が阻害される。ま
た、両剤の心抑制作用
が増強する可能性が
ある。

イリノテカン イリノテカンの活性
代謝物の血中濃度が
上昇することがある

本剤のＣＹＰ３Ａ４
阻害作用により、イ
リノテカンの活性代
謝物の無毒化が阻害
されると考えられる。

ニロチニブ ニロチニブの血中濃
度が上昇し、QT延
長があらわれること
がある。

本剤のＣＹＰ３Ａ４
及びＰ糖蛋白阻害作
用により、ニロチニ
ブの代謝及び排泄が
阻害されると考えら
れる。

アピキサバン アピキサバンの血中
濃度を上昇させるこ
とがある。

本剤のＣＹＰ３Ａ４
及びＰ糖蛋白阻害作
用により、アピキサ
バンの代謝及び排泄
が阻害されると考え
られる。

　＊

　

　

　

。

薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

ジゴキシン
ブスルファン

これらの薬剤の血中
濃度を上昇させるこ
とがある。
本剤とブスルファン
の併用により、ブス
ルファンのクリアラ
ンスが20%減少した
との報告がある。

機序不明

併用により、本剤の血中濃度が上昇することがあるので、併用する
場合には、必要に応じて本剤の投与量を減量するなど用量に注意す
ること。

クラリスロマイシン
リトナビル
ホスアンプレナビル/
リトナビル
エリスロマイシン
シプロフロキサシン

本剤の血中濃度が上
昇することがある。
本剤とシプロフロキサ
シンの併用により、イ
トラコナゾールのCmax
及びAUCがそれぞれ
53.13%及び82.46%増加
したとの報告がある。

こ れ ら の 薬 剤 の
ＣＹＰ３Ａ４に対す
る阻害作用により、本
剤の代謝が阻害され
る。

併用により、相互の血中濃度に影響を及ぼすことがあるので、併用
する場合には、必要に応じて本剤又は下記の薬剤の投与量を調節す
るなど用量に注意すること。

インジナビル
テラプレビル

本剤又はこれらの薬
剤の血中濃度が上昇
する可能性がある。

本剤及びこれらの薬
剤のＣＹＰ３Ａ４に
対する阻害作用によ
り、血中濃度の変化が
起こる場合がある。

ダルナビル/リトナビル 本剤又はダルナビル
の血中濃度が上昇す
る可能性がある（ダ
ルナビル/リトナビ
ルとケトコナゾール
の併用により、ダル
ナビルとケトコナ
ゾールの血中濃度の
上昇が認められたと
の報告がある）。

カルバマゼピン
エトラビリン
リファブチン

本剤の血中濃度が低
下することがある。
また、これらの薬剤
の血中濃度が上昇す
る可能性がある。

これらの薬剤の肝薬
物代謝酵素誘導によ
り、本剤の肝代謝が促
進される。また、本剤
のＣＹＰ３Ａ４に対
する阻害作用により
これらの薬剤の代謝
が阻害される。

併用により、本剤の血中濃度が低下することがあるので、併用する
場合には、必要に応じて本剤の投与量、両剤の投与間隔を調節する
など注意すること。

リファンピシン
フェニトイン
イソニアジド
フェノバルビタール
エファビレンツ
ネビラピン

本剤の血中濃度が低
下することがある。
本剤とネビラピンの
併用により、本剤の
Cmax、AUC及びt1/2が
それぞれ38%、61%及
び31%減少したとの報
告がある。

これらの薬剤の肝薬
物代謝酵素誘導によ
り、本剤の肝代謝が促
進される。

Ｈ2遮断薬 本剤の血中濃度が低
下することがある。
併用する場合には両
剤の投与間隔をでき
る限りあけるなど慎
重に投与すること。

酸分泌量低下のため
本剤の消化管での溶
解性が低下し、吸収が
低下することがある。

プロトンポンプ阻害剤
（オメプラゾール等）

本剤の血中濃度が低
下することがある。

制酸剤
（ 乾燥水酸化アルミニ
ウムゲル等）

本剤と制酸剤の併用
により、本剤のCmax
及びAUCがそれぞれ
70%及び66%減少した
との報告がある。

　

品　　名 イトラコナゾール錠50・100・200

本コード 1250-3001-00
仮コード ﻿

制作日 MC

2017.6.14 N

校 作業者印 AC

初校 水
上

﻿

色  

調

スミ アカA トラップ
（　　）
角度

ppc47 APP.TB

裏 天

品　　名 イトラコナゾール錠50・100・200

本コード 1250-3001-00
仮コード ﻿

制作日 MC

2017.6.14 N

校 作業者印 AC

初校 水
上

﻿

色  

調

スミ アカA トラップ
（　　）
角度

ppc47 APP.TB

裏 天

195
29
7

6



－5－

薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

併用により、下記の薬剤の血中濃度が低下することがあるので、
併用する場合には、必要に応じて下記の薬剤の投与量を調節する
など用量に注意すること。

メロキシカム 本剤とメロキシカム
の併用により、メロ
キシカムのCmax及び
AUCがそれぞれ64%
及び37%減少したと
の報告がある。

本剤がメロキシカム
の消化管からの吸収
を抑制すると考えら
れる。

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。

（1）重大な副作用（頻度不明）
1） うっ血性心不全、肺水腫：うっ血性心不全、肺水腫があ
らわれることがあるので、観察を十分に行い、下肢浮腫、
呼吸困難等の症状に注意し、異常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。

2） 肝障害、胆汁うっ滞、黄疸：肝障害、胆汁うっ滞、黄
疸等があらわれることがあるので、食欲不振、嘔気、
嘔吐、O怠感、腹痛、褐色尿等の症状に注意し、定期
的に肝機能検査を行うことが望ましい。異常が認めら
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） 中毒性表皮壊死融解症（Toxic Epidermal Necrolysis：
TEN）、皮膚粘膜眼症候群（Stevens-Johnson症候群）、
急性汎発性発疹性膿疱症、剥脱性皮膚炎、多形紅斑：
中毒性表皮壊死融解症、皮膚粘膜眼症候群、急性汎発
性発疹性膿疱症、剥脱性皮膚炎（紅皮症）、多形紅斑が
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するなど適切な処置を
行うこと。

4） ショック、アナフィラキシー：ショック、アナフィラキ
シーがあらわれることがあるので、観察を十分に行い、チ
アノーゼ、冷汗、血圧低下、呼吸困難、胸内苦悶等があら
われた場合には投与を中止し、適切な処置を行うこと。

5） 間質性肺炎：間質性肺炎があらわれることがあるので、
咳嗽、呼吸困難、発熱、肺音の異常（捻髪音）等が認め
られた場合には、速やかに胸部X線、胸部CT、血清
マーカー等の検査を実施し、本剤の投与を中止すると
ともに、適切な処置を行うこと。

（2）その他の副作用

頻 度 不 明

感染症 鼻炎

過敏症 血管浮腫

代謝・栄養 低カリウム血症

循環器 不整脈、心室性期外収縮、房室ブロック、動悸、
狭心症発作、徐脈、心電図異常、血管障害、血圧
上昇、頻脈、高血圧、低血圧

消化器 腹痛、嘔気、便秘、下痢、嘔吐、消化不良、食欲不
振、鼓腸放屁、おくび、舌炎、口内炎、腹部腰背部
痛、軟便、腹部不快感、口腔内痛、歯周炎、胃炎、
胃十二指腸潰瘍

肝　臓 肝機能異常、AST（GOT）増加、ALT（GPT）増加、
LDH増加、γ－GTP増加、Al－P増加、血中ビリ
ルビン増加、LAP増加

呼吸器 咽喉頭疼痛、呼吸困難、咳嗽

皮　膚 発疹、 痒症、紅斑性発疹、脱毛、蕁麻疹、光線
過敏性反応、白血球破砕性血管炎、湿疹、皮膚乾
燥、皮膚腫脹

精神神経系 怠感、肩こり、不眠、めまい、頭痛、末 神経障
害、眠気、錯感覚、感覚鈍麻、不安、傾眠、発声障
害、錯乱状態、振戦

　

頻 度 不 明

腎　臓 BUNの上昇、尿蛋白及び尿糖の陽性、腎障害、頻
尿、尿失禁、血尿、尿検査異常、尿円柱、尿量減
少、腎機能検査値異常注）、腎尿細管障害

血　液 好酸球増多、白血球減少、血小板減少、貧血、白血
球増多、顆粒球減少、好中球減少

生殖器 月経異常、勃起不全

その他 浮腫、発熱、ほてり、味覚異常、耳鳴、難聴、胸
痛、血清病、視覚障害（霧視、複視を含む）、筋痛、
関節痛、悪寒、異常感、無力症、腫脹、自傷、体
重増加、高血糖、多汗症、顔面浮腫

臨床検査 トリグリセライドの上昇、血清尿酸上昇、血清カ
リウムの上昇、血中アミラーゼ増加、総蛋白増加、
総コレステロール増加、血中リン増加、血中コレ
ステロール減少、血中ナトリウム減少、CRP増加、
CK（CPK）増加

注） イトリゾール内用液の国内臨床試験において認められた以下の事
象を含む：尿中β2ミクログロブリン増加、β－NアセチルDグルコ
サミニダーゼ増加、尿中α1ミクログロブリン増加、尿検査異常

５．高齢者への投与
高齢者では生理機能が低下していることが多く、副作用が
あらわれやすいので、消化器症状等副作用（「副作用」の項
参照）があらわれた場合は減量又は休薬するなど慎重に投
与すること。

６．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投与しないこと
［動物実験（ラット、マウス）で催奇形性が報告されている。］

（2） 授乳中の婦人には本剤投与中の授乳を避けさせること。
［ヒトで母乳中へ移行することが報告されている。］

７．小児等への投与
小児への投与は使用例が限られており、重症な感染症例で
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
使用すること。

８．過量投与
徴候、症状：高用量のイトラコナゾールを服用した患者の
転帰に関するデータは限られている。イトラコナゾール
1000mgから3000mgまでを経口投与した場合に認められた
有害事象は推奨用量を投与した場合と類似している。
処置：過量投与した場合には応急措置を取ること。特別な
解毒剤はないが、必要に応じて胃洗浄や活性炭の投与など
適切な処置を行うこと。なお、本剤は血液透析によって除
去できない。

９．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、更には穿孔をおこして縦隔
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。］
その他の注意
類似化合物（ミコナゾール）では血糖降下剤との併用により、
著しい血糖低下が認められたとの報告がある。

【薬物動態】
＜生物学的同等性試験＞
１．イトラコナゾール錠50「MEEK」
イトラコナゾール錠50「MEEK」と標準製剤を、クロス
オーバー法により１錠及び１カプセル（イトラコナゾール
50mg）健康成人男子に絶食単回経口投与して血漿中未変化
体濃度を測定し、得られた薬物動態パラメータ（AUC、
Cmax）について90%信頼区間法にて統計解析を行った結果、
log（0.8）～log（1.25）の範囲内であり、両剤の生物学的同等
性が確認された（図１、表１）。1）

。
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表１　薬物動態パラメータ

判定パラメータ 参考パラメータ

AUC0→48hr
（ng・hr/mL）

Ｃmax
（ng/mL）

Ｔmax
（hr）

Ｔ１/2
（hr）

イトラコナゾール
錠50「MEEK」

234.6±35.5 26.7±7.6 3.8±0.6 19.4±4.9

標準製剤
（カプセル剤、50mg製剤）

238.3±36.4 24.8±5.4 3.9±0.5 18.2±3.6

（Mean±S.D.、n=14）

２．イトラコナゾール錠100「MEEK」
イトラコナゾール錠100「MEEK」と標準製剤を、クロス
オーバー法により１錠及び２カプセル（イトラコナゾール
100mg）健康成人男子に絶食単回経口投与して血漿中未変
化体濃度を測定し、得られた薬物動態パラメータ（AUC、
Cmax）について90%信頼区間法にて統計解析を行った結果、
log（0.8）～log（1.25）の範囲内であり、両剤の生物学的同等
性が確認された（図２、表２）。1）
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図２　100mg投与時のイトラコナゾールの血漿中濃度推移

48 72

時　間

イトラコナゾール錠100…MEEKæ
標準製剤（カプセル剤、50mg製剤×２）
Mean±S.D.、n=13

0

10

20

30

70

40

50

60

表２　薬物動態パラメータ

判定パラメータ 参考パラメータ

AUC0→72hr
（ng・hr/mL）

Ｃmax
（ng/mL）

Ｔmax
（hr）

Ｔ１/2
（hr）

イトラコナゾール
錠100「MEEK」

1103.7±321.5 55.9±10.9 3.9±0.3 26.8±6.4

標準製剤
（カプセル剤、50mg製剤×２）

1076.9±427.1 56.4±10.1 3.8±0.4 26.9±8.3

（Mean±S.D.、n=13）

３．イトラコナゾール錠200「MEEK」
イトラコナゾール錠200「MEEK」と標準製剤を、クロス
オーバー法により１錠及び４カプセル（イトラコナゾール
200mg）健康成人男子に摂食後単回経口投与して血漿中未
変化体濃度を測定し、得られた薬物動態パラメータ（AUC、
Cmax）について90%信頼区間法にて統計解析を行った結果、
log（0.8）～log（1.25）の範囲内であり、両剤の生物学的同等
性が確認された（図３、表３）。1）
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図３　200mg投与時のイトラコナゾールの血漿中濃度推移
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表３　薬物動態パラメータ

判定パラメータ 参考パラメータ

AUC0→72hr
（ng・hr/mL）

Ｃmax
（ng/mL）

Ｔmax
（hr）

Ｔ１/2
（hr）

イトラコナゾール
錠200「MEEK」

2991.4±2176.2 185.3±105.4 5.2±1.1 14.4±6.0

標準製剤
（カプセル剤、50mg製剤×４）

2869.7±2027.4 191.7±135.5 5.2±0.7 15.4±3.2

（Mean±S.D.、n=14）
血漿中濃度並びにAUC、Cmax等のパラメータは、被験者の選択、体
液の採取回数・時間等の試験条件によって異なる可能性がある。

【臨床成績】
爪白癬に対するパルス療法の有効率は、400mg/日３サイクル
投与84.6％（44/52）、200mg/日６サイクル投与66.7％（34/51）、
200mg/日３サイクル投与63.8％（30/47）であった。（イトリ
ゾール®カプセル50の添付文書による）

【薬効薬理】
脂溶性トリアゾール系化合物であり、アゾール系抗真菌薬に共
通の作用を示す。即ち、真菌細胞膜の主成分であるエルゴステ
ロールの生合成経路における真菌特有のチトクロムP450を阻
害してC－14脱メチル反応を阻害することによって真菌の膜機
能を障害し、抗真菌作用を現す。2）

【有効成分に関する理化学的知見】
一般名：イトラコナゾール（Itraconazole）
化学名： 4-（4-｛4-［4-（｛（2RS , 4SR）-2-（2, 4-Dichlorophenyl）-

2-［（1H -1, 2, 4-triazol-1-yl）methyl］-1, 3-dioxolan-
4-yl｝methoxy）phenyl］piperazin-1-yl｝phenyl）-2-［（1RS）-
1-methylpropyl］-2, 4-dihydro-3H -1, 2, 4-triazol-3-one
4-（4-｛4-［4-（｛（2SR , 4RS）-2-（2, 4-Dichlorophenyl）-
2-［（1H -1, 2, 4-triazol-1-yl）methyl］-1, 3-dioxolan-
4-yl｝methoxy）phenyl］piperazin-1-yl｝phenyl）-2-［（1RS）-
1-methylpropyl］-2, 4-dihydro-3H -1, 2, 4-triazol-3-one

分子式：C35H38Cl2N8O4
分子量：705.63
性　状：白色の粉末である。

 N, N - ジメチルホルムアミドにやや溶けやすく、エタ
ノール（99.5）に極めて溶けにくく、水及び２-プロパ
ノールにほとんど溶けない。
 N, N - ジメチルホルムアミド溶液（１→100）は旋光性
を示さない。

融　点：166～170℃
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構造式：
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【取扱い上の注意】
＜安定性試験＞
最終包装製品を用いた長期保存試験（25℃、３年間）の結果、
イトラコナゾール錠50「MEEK」、イトラコナゾール錠100
「MEEK」及びイトラコナゾール錠200「MEEK」は通常の市場
流通下において３年間安定であることが確認された。3）

【包装】
イトラコナゾール錠50 …MEEKæ 　ＰＴＰ：100錠
イトラコナゾール錠100 …MEEKæ　ＰＴＰ：28錠 150錠
イトラコナゾール錠200 …MEEKæ　ＰＴＰ：14錠 50錠

【主要文献】
小林化工株式会社・社内資料（生物学的同等性試験）
第十七改正日本薬局方解説書
小林化工株式会社・社内資料（安定性試験）

【文献請求先】
主要文献欄に記載の文献・社内資料は下記にご請求下さい。

小林化工株式会社　安全管理部
〒919－0603　福井県あわら市矢地5－15
7　0120－37－0690　TEL 0776－73－0911
FAX 0776－73－0821

１）
２）　＊

３）

（A.７.０）003

福井県あわら市矢地5－15
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【組成・性状】

【効能・効果】
不眠症、麻酔前投薬

【用法・用量】
不眠症：

通常、成人にはリルマザホン塩酸塩水和物として１回１～２
mgを就寝前に経口投与する。

麻酔前投薬：
通常、成人にはリルマザホン塩酸塩水和物として１回２mg
を就寝前又は手術前に経口投与する。

なお、年齢、疾患、症状により適宜増減するが、高齢者には１
回２mgまでとする。

 
＜用法・用量に関連する使用上の注意＞
不眠症には、就寝の直前に服用させること。また、服用して就
寝した後、睡眠途中において一時的に起床して仕事等をする
可能性があるときは服用させないこと。

【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）
（1）衰弱者［作用が強くあらわれる。］
（2）高齢者［「高齢者への投与」の項参照］
（3）心障害のある患者［心障害が悪化するおそれがある。］
（4）肝障害、腎障害のある患者［肝障害、腎障害のある患者では

一般に排泄が遅延する傾向があるので、薬物の体内蓄積に
よる副作用の発現に注意すること。特に、腎不全患者では
少量から投与を開始することが望ましい。］

（5）脳に器質的障害のある患者［作用が強くあらわれる。］
２．重要な基本的注意
（1）本剤の影響が翌朝以後に及び、眠気、注意力・集中力・反

射運動能力等の低下が起こることがあるので、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に注意する
こと。

（2）連用により薬物依存を生じることがあるので、漫然とした
継続投与による長期使用を避けること。本剤の投与を継続
する場合には、治療上の必要性を十分に検討すること。

［「重大な副作用」の項参照］
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。

（1）重大な副作用（頻度不明）

＊

【禁忌（次の患者には投与しないこと）】
（1）本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者

（3）重症筋無力症の患者［重症筋無力症の症状を悪化させる
おそれがある。］

【原則禁忌（次の患者には投与しないことを原則とするが、特
に必要とする場合には慎重に投与すること）】
肺性心、肺気腫、気管支喘息及び脳血管障害の急性期等で呼
吸機能が高度に低下している場合［炭酸ガスナルコーシスを
起こしやすい。（「副作用」の項参照）］

塩酸リルマザホン錠
２…MEEKæ

塩酸リルマザホン錠
１…MEEKæ

品　名

１錠中、リルマザホン塩
酸塩水和物２mg含有

１錠中、リルマザホン塩
酸塩水和物１mg含有

成分・含量

Ｄ‐マンニトール、結晶セルロース、バレイショデン
プン、アスパルテーム（Ｌ‐フェニルアラニン化合
物）、クロスポビドン、ステアリン酸マグネシウム、
香料

添加物

白色の素錠（割線入り）白色の素錠（割線入り）性　状

直径：約7.1 mm
厚さ：約2.5 mm
重量：約120 mg

直径：約7.1 mm
厚さ：約2.5 mm
重量：約120 mg

大きさ

外　形

MK08MK07識別コード

機序・危険因子臨床症状・措置方法薬剤名等

共に中枢神経抑制作
用を有する。

中枢神経抑制作用が
増強されることがあ
るので、併用しないこ
とが望ましい。やむを
得ず併用する場合に
は慎重に投与するこ
と。

アルコール
中枢神経抑制剤

フェノチアジン誘
導体、バルビツール
酸誘導体等

本剤の代謝が抑制さ
れる。

中枢神経抑制作用が
増強されることがあ
るので、併用しないこ
とが望ましい。やむを
得ず併用する場合に
は慎重に投与するこ
と。

MAO阻害剤

＊＊2019年７月改訂（第９版）

＊2017年３月改訂

貯　　法：室温保存注１）

使用期限：外箱等に表示
２…MEEKæ１…MEEKæ

21600AMZ0020700021600AMZ00206000承認番号

2004年７月2004年７月薬価収載

2004年７月2004年７月販売開始

日本標準商品分類番号

８７１１２９

睡眠誘導剤

RILMAZAFONE HYDROCHLORIDE Tablets 1 …MEEKæ・2  …MEEKæ
リルマザホン塩酸塩水和物錠

習慣性医薬品注２）、処方箋医薬品注３）

塩酸リルマザホン錠1 …MEEKæ
塩酸リルマザホン錠2 …MEEKæ

注１）…取扱い上の注意æの項参照
注２）注意―習慣性あり
注３）注意―医師等の処方箋により使用すること

＊＊ （2） 急性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、症状を悪化させることがある。］

1） 呼吸抑制、炭酸ガスナルコーシス：呼吸抑制があらわれ
ることがある。また、呼吸機能が高度に低下している
患者に投与した場合、炭酸ガスナルコーシスを起こす
ことがあるので、このような場合には気道を確保し、
換気を図るなど適切な処置を行うこと。

2） 依存性：連用により薬物依存を生じることがあるので、
観察を十分に行い、用量及び使用期間に注意し慎重に
投与すること。また、連用中における投与量の急激な
減少ないし投与の中止により、痙攣発作、譫妄、振
戦、不眠、不安、幻覚、妄想等の離脱症状があらわれ
ることがあるので、投与を中止する場合には、徐々に
減量するなど慎重に行うこと。

＊
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（2）その他の副作用

５．高齢者への投与
高齢者では、運動失調等の副作用が発現しやすいので少量
から投与を開始するなど慎重に投与すること。

６．妊婦、産婦、授乳婦等への投与
（1）妊婦（３ヵ月以内）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。［妊娠中に他のベンゾジアゼピン系薬剤の投
与を受けた患者の中に、奇形を有する児等の障害児を出産
した例が対照群と比較して有意に多いとの疫学的調査報告
がある。］

（2）妊娠後期の婦人には、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。［ベンゾジアゼピン系
薬剤で新生児に哺乳困難、嘔吐、活動低下、筋緊張低下、
過緊張、嗜眠、傾眠、呼吸抑制・無呼吸、チアノーゼ、易
刺激性、神経過敏、振戦、低体温、頻脈等を起こすことが
報告されている。なお、これらの症状は、離脱症状あるい
は新生児仮死として報告される場合もある。また、ベンゾ
ジアゼピン系薬剤で新生児に黄疸の増強を起こすことが報
告されている。］

（3）分娩前に連用した場合、出産後新生児に離脱症状があらわ
れることが、ベンゾジアゼピン系薬剤で報告されている。

（4）授乳婦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。［ヒト母乳中へ移行し、
新生児に嗜眠、体重減少等を起こすことが他のベンゾジア
ゼピン系薬剤（ジアゼパム）で報告されており、また黄疸を
増強する可能性がある。本剤による動物試験（ラット）で乳
汁中に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、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。］

８．過量投与
本剤の過量投与が明白又は疑われた場合の処置としてフル
マゼニル（ベンゾジアゼピン受容体拮抗剤）を投与する場合
には、使用前にフルマゼニルの使用上の注意（禁忌、慎重
投与、相互作用等）を必ず読むこと。
 

９．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、更には穿孔をおこし
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。］

１０．その他の注意
投与した薬剤が特定されないままにフルマゼニル（ベンゾ
ジアゼピン受容体拮抗剤）を投与された患者で、新たに本
剤を投与する場合、本剤の鎮静・抗痙攣作用が変化、遅延
するおそれがある。

　【薬物動態】
＜生物学的同等性試験＞

塩酸リルマザホン錠１…MEEKæ  と標準製剤又は塩酸リルマ
ザホン錠２…MEEKæ  と標準製剤を、クロスオーバー法によ
りそれぞれ１錠（リルマザホン塩酸塩水和物１mg又は２mg）
健康成人男子に絶食単回経口投与して血漿中活性代謝物Ｍ－
１ ※ 濃度を測定し、得られた薬物動態パラメータ（AUC、
Cmax）について90%信頼区間法にて統計解析を行った結果、
log（0.8）～log（1.25）の範囲内であり、両剤の生物学的同等性
が確認された（図１、図２、表）。 1）

※活性代謝物Ｍ－１：8-chloro-6-（2-chlorophenyl）-N , N -
dimethyl-4H -1, 2, 4-triazolo［1, 5 - α］［1, 4］
benzodiazepine-2-carboxamide

頻 度 不 明

発疹等過敏症注）

眠気、ふらつき、頭重感、めまい、頭痛、頭がぼん
やりする、ろれつがまわらない、いらいら感、妄想、
興奮、ムズムズ感

精神神経系

ALT（GPT）上昇、AST（GOT）上昇、Al－P上昇、
LDH上昇

肝　臓

動悸、不整脈循環器

口渇、食欲不振、悪心・嘔吐、下痢、便秘消化器

O怠感等の筋緊張低下症状骨格筋

むくみ、発汗、前胸部痛、覚醒遅延傾向（麻酔前投
薬として用いた場合）

その他

注）症状があらわれた場合には投与を中止すること。
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図１　1mg投与時の活性代謝物M-1の血漿中濃度推移
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塩酸リルマザホン錠１ …MEEKæ
標準製剤（錠剤、１mg）
Mean±S.D.、n=14
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図２　2mg投与時の活性代謝物M-1の血漿中濃度推移
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塩酸リルマザホン錠２ …MEEKæ
標準製剤（錠剤、２mg）
Mean±S.D.、n=14
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3） 刺激興奮、錯乱：刺激興奮、錯乱等があらわれることが
ある。

4） 一過性前向性健忘、もうろう状態：一過性前向性健忘、
また、もうろう状態があらわれることがあるので、本
剤を投与する場合には少量から開始するなど、慎重に
行うこと。なお、十分に覚醒しないまま、車の運転、
食事等を行い、その出来事を記憶していないとの報告
がある。異常が認められた場合には投与を中止するこ
と。

＊
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表　薬物動態パラメータ

＜溶出挙動＞
塩酸リルマザホン錠１…MEEKæ  及び塩酸リルマザホン錠２
…MEEKæ  は、日本薬局方外医薬品規格第３部に定められた溶
出規格に適合していることが確認されている。 2）

 　　【有効成分に関する理化学的知見】
一般名：リルマザホン塩酸塩水和物

（Rilmazafone Hydrochloride Hydrate）
化学名：5-［（2-Aminoacetamido）methyl］-1-［4-chloro-2-（o -

chlorobenzoyl）phenyl］-N , N -dimethyl-1H -s -triazole-
3-carboxamide monohydrochloride dihydrate

分子式：C21H20Cl2N6O3・HCl・2H2O
分子量：547.82
性　状：白色～微黄白色の結晶性の粉末で、においはないか又

はわずかに特異なにおいがある。
メタノールに極めて溶けやすく、水にやや溶けやすく、
エタノール（95）にやや溶けにくく、アセトニトリル又
はアセトンに溶けにくい。

構造式：

 　　【取扱い上の注意】
開封後は湿気を避けて保存すること。

　＜安定性試験＞
最終包装製品を用いた長期保存試験（室温、３年間）の結果、
塩酸リルマザホン錠１…MEEKæ  及び塩酸リルマザホン錠２
…MEEKæ  は通常の市場流通下において３年間安定であるこ
とが確認された。

 
3） 

【包装】
塩酸リルマザホン錠１…MEEKæ 

ＰＴＰ：100錠  1000錠
バ　ラ：500錠

塩酸リルマザホン錠２…MEEKæ 

ＰＴＰ：100錠  1000錠
バ　ラ：500錠

　　　【主要文献】
１）小林化工株式会社・社内資料（生物学的同等性試験）
２）小林化工株式会社・社内資料（品質再評価溶出試験）
３）小林化工株式会社・社内資料（安定性試験）

　　　【文献請求先】
主要文献欄に記載の文献・社内資料は下記にご請求下さい。

小林化工株式会社　安全管理部
〒919－0603　福井県あわら市矢地5－15

®　0120－37－0690　TEL 0776－73－0911
FAX  0776－73－0821

参考パラメータ判定パラメータ

Ｔ１/2

（hr）
Ｔmax
（hr）

Ｃmax
（ng/mL）

AUC0→12hr

（ng・hr/mL）

1.5±0.41.1±0.31.72±1.534.30±4.07
塩酸リルマザホン錠
１ …MEEKæ

1.4±0.41.0±0.21.77±1.574.46±4.02
標準製剤

（錠剤、１mg）

1.5±0.30.9±0.42.31±2.305.19±5.21
塩酸リルマザホン錠
２ …MEEKæ

1.6±0.60.9±0.32.42±2.544.77±3.98
標準製剤

（錠剤、２mg）

（Mean±S.D.、n=14）
血漿中濃度並びにAUC、Cmax等のパラメータは、被験者の選択、体
液の採取回数・時間等の試験条件によって異なる可能性がある。
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