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アモキシシリンカプセル
サワシリツ℃た,"50

処方せん医薬品
注意=医師等の処方せんにより使用すること

処方せん医薬品
注意―医師等の処方せんにより使用すること

アモキシシリン水和物製剤

S●1範c‖lドcapsd es250,日le Grahib●0%,Tallets250
貯  法 :湿気を避けて室温保存

使用期限 :ケース等に表示

(カプセル25o:製造後3年、細粒10%:製 造後2年、錠250:製造後3年)
注  意 :【取扱い上の注意】の項参照

サワシリカ 荘10%

サリシリ:囃虔501

カプセル250 細粒 10%

承認番号 22000AMX01586 22000AMX01585

薬価収載 2008年6月 2008年6月

販売開始 1975年1月 1975年 1月

再審査結果 2009年3月

再評価結果 2004年 9月

効能追加 2010ウ 1983年3月

働こ250

承認番号 15400EMZ0093(

薬価収載 1981年9月

販売開始 1981年H月

再審査結果 2009年 3月

再評価結果 2004年9月

効能追加 2010年●月

【禁 忌 (次の患者には投与しないこと)】 ′
(1)本剤の成分によるショックの既往歴のある患者 、

(2)伝染性単核症の患者[発疹の発現頻度を高めるお
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)】
本剤の成分又はペニシリン系抗生物質に対し、過敏

症の既往歴のある患者

【組成・性状】
1 .組

有効成分 添加物

サワシリン

カプセル

250

1カ プセル中

日局 ア モキシシリン水

和物 250mg(力 価)

ステアリン酸マグネシウム、ゼ
ラチン、ラウリル硫酸ナトリウ
ム、赤色102号、黄色5号、青色1
号

サワシリン

細粒10%

lg中

日局 ア モキシシリン水
和物 100mg(力 価)

クエ ン酸ナ トリウム水和物
a5ng、安息香酸ナトリウム5mを、
自糖、香料、バニリン、プロピ
レングリコ‐ル、デキストリン、
黄色5号アルミニウムレーキ

サワシリン

地 50

1錠 中
日局 ア モキシシリン水
和物 250mg(力 価)

自糖、カルメロースカルシウム、
ヒドロキシプロピルセルロース、
サッカリンナ トリウム水和物、
ステアリン酸マグネシウム、軽

質無水ケイ酸、香料、デキスト
リン、黄色5号アルミニウムレー

キ

2.製 剤 の性

剤形 色 外形 ・号数 。重量

サワシリン

カプセル

250

プ

剤

カ

ル

硬

セ
褐色/白 色

号数 重量

21ナ 黎'370ng

剤形 色 におい 味

サワシリン

細粒1幌
細粒

うすい

だいだい色
芳香がある 甘い

剤形 色 外形 。大きさ。重量 識別コード

サ フ シ

リン錠

250

素錠

うすい

だいだ

い色

表 裏 側 面

５０

劇③ ◎ □

直径 厚 さ 重量

糸, 10.Omm 約  4.7m肛 約  380m費

|    【 効能 ・効果】
1.サ ワシリンカプセル 250、サワシリン錠 250

(適応菌種〉          :

本剤に感性のブドウ球菌属、レンサ球菌属、肺炎球

菌、腸球菌属く淋菌、大腸菌、プロテウス・ミラビ

リス、インフルエンザ菌、ヘリコバクタァ・ピロリ、

梅毒 トレポネーマ

(適応症〉

表在性皮膚感染症、深在性皮膚感染症、リンパ管 。

リンパ節炎、慢性膿皮症、外傷 ・熱傷及び手術創等
の二次感染、びらん `潰瘍の二次感染、平L腺炎、骨

髄炎、咽頭 ・喉頭炎、扁桃炎、急性気管支炎、肺炎、

慢性呼吸器病変の二次感染、膀脱炎、腎孟腎炎、前
立腺炎 (急性症、慢性症)、精巣上体炎 (副睾丸炎)、

淋菌感染症、梅毒、子宮内感染、子宮付属器炎、子

宮芳結合織炎、涙嚢炎、麦粒腫(中 耳炎、歯周組織
,炎 、歯冠周囲炎、顎炎、狸紅熱t胃 潰瘍 。十二指腸

潰瘍 ・胃MALTリンパ腫 ・特発性血小板減少性紫斑

病・早期胃癌に対する内視鏡的治療後胃におけるべ

リコバクタ‐ ・ピロリ感染症  ‐
2.サ ワシリン細粒 10%

(適応菌種〉

本剤に感性のブ ドウ球菌属、レンサ球菌属、肺炎球

菌t腸 球菌属、淋菌、大腸菌、プロテウス・ミラビ

リス、インフルエンザ菌、ヘリコバクター・ピロリ、
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梅毒 トレポネーマ              ‐

〈適応症〉

表在性皮膚感染症、深在性皮膚感染症、リンパ管 ・

リンパ節炎、慢性膿皮症、外傷 。熱傷及び手術創等

の二次感染、びらん 。潰瘍の二次感染、乳腺炎、骨

髄炎、咽頭・喉頭炎t扁桃炎、急性気管支炎、肺炎、

慢性呼吸器病変の二次感染、膀洸炎、腎孟腎炎、前

立腺炎 (急性症、慢性症)、精巣上体炎 (冨1睾丸炎)、

淋菌感染症、梅毒、子官内感染、子宮付属器炎、子

宮芳結合織炎、1涙嚢炎、麦粒腫、中耳炎t歯 周組織

炎、歯冠周囲炎、顎炎、狸紅熱、冑潰瘍 ・十二指腸

潰瘍におけるヘリ手バクタ
ー ・ピロリ感染症

:〈効能 ・効果に関連する使用上の注意〉     :

(1)進行期胃MALTリ シパ腫に対するヘリコバクタ
ー
:

:ピ ロリ除菌治療の有効性は確立していなぃ。  :

(2)特発性血小板減少性紫斑病において、重篤な出血 :

めリスクが予測される場合には、他の適切な治 :

療法を考慮すること。            :

(3)早期胃癌に対する内視鏡的治療後胃以外には、へ :

2■ ビクター・ピロリ除菌治療による胃癌の発 :

症抑制に対する有効性は確立していないぉ

【用法 ・用量】

1.サ ワシリンカプセル 250、サワシリン錠 250

〈ベリコバクター・ピロリ感染を除く感染症〉

アモキシシリン水和物として、通常成人 1回 250mg

(力価)を 1日 3～4回 経日投与する。小児は1日

20～40mg(力価)/kgを 3～4回に分害1経口投与する。

なお、年齢、症状により適宜増減する。

(ヘリコバクター ・ピロリ感染症〉
・アモキシシリン水和物、クラリスロマイシン及び

プロトンポンプインヒビタt併 用の場合

通常t成 人にはアモキシシリン水和物として 1回

750mg(力 価)、 クラリスロマイシンとして 1回

200mg(力価)及びプロトンポンプインヒビタ
こ
の

3剤 を同時に 1日 2回、7日 間経口投与する。

なお、クラリスロマイシンは、必要に応じて適宜

増量することができる。ただし、1回 400mg(力

価)1日 2 回`を上限とする。  、
・アモキシシリン水和物、クラリスロマイシン及び

プロトンポシプインヒビター併用によるヘリコバ

クター ・ピロリの除菌治療が不成功の場合 ‐

通常、成人にはアモキシシリン水和物として 1回

750mg(力価)tメ トロニダゾールとして 1回 250mg

及びプロトンポンプインヒビタ‐の3剤を同時に1

日2回 、7日間経口投与する。   |

2.サ ワシリン細粒 10%

(ヘリコバクター ・ピロリ感染を除く感染症〉

アモキシシリン水和物として、通常成人 1回 250mg

(力価)を 1日 3～4回 経口投与する。小児は1日

20～40hg(力価)/kgを 3～4回に分割経口投与する。 |

なおt年 齢、症状により適宜増減する。

(胃潰瘍 ・十二指腸潰瘍における,リ コがクタ
ー ・ピ

ロリ感染症〉
・アモキシシリン水和物、クラリスロマイシン及び

ランソプラゾール併用の場合

通常、成人にはアモキシシリン水和物として 1回

750mg(力価)、 クラリスロマイシンとして 1回

2oomg(力 価)及 びランソプラゾ∵ルとして 1回

30mgの 3剤 を同時に 1自 2回、7日間経口投与す

る。

なお、クラリスロマイシンは、必要に応じて適宣

増量することができる。ただし、1回 400mg(カ

価)1日 2回 を上限とする。

こアモキシシリン水和物tク ラリスロマイシン及び

ラベプラゾールナトリウム併用の場合

通常、成人にはアモキシシリン水和物として 1回

750mg(力価)、 クラリスロマイシンとして 1回

20ёmg(力 価)及 びラベプラゾニルナ トリウムと

して 1回 10mgの 3剤 を同時に 1日 2回 、7日 間経

由投与する。

なお、クラリスロマイシンは、必要に応じて適宜

増量することができる6た だし、1回 400mg(ヵ

価)1日 2回 を上限とする:

(用法 ・用量に関連する使用上の注意〉

(1)本剤の使用にあたつては、耐性菌の発現等を防ぐた

め、原則として感受性を確認し、疾病の治療上必要

な最小限の期間の投与にとどめること。

(2)高度の腎障害のある患者では、血中濃度が持続する

ので、腎障害の程度に応じて投与量を減量し、投与

の間隔をあけて使用すること。(「薬物動態」の項

参照) ~   ‐

(3)サワシリンカプセル250あるいはサワシリン錠250

とヘリコバクタァ
・ピロリ感染症に用いる場合、プ

ロトンポンプインヒビターはランソプラゾニルとし

て1回30mg、オメプラゾ‐ルとして1回2omg又はラベ

プラゾールナ トリウムとして1回10mgのいずれか1

剤を選択する。

【使用上の注意】

1.慎 重投与 (次の患者には慎重に投与すること)

(1)セフェム系抗生物質に対し、過敏症の既往歴のあ

る患者

(2)本人又は両親、兄弟に気管支喘息、発疹、奪麻疹

等のアレルギァ症状を起こしやすぃ体質を有する

患者

(3)高度の腎障害のある患者 ((用法 ・用量に関連す

る使用上の注意〉及び 「薬物動態」の項参照)

(4)経目摂取の不良な患者又は非経口栄養の患者、全

身状態の悪い患者 [ビタミント欠乏症状があらわ

れることがあるので、観察を十分に行うこと。]

(5)高齢者(「高齢者への投与」の項参照)

2.重 要な基本的注意
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(1)ショックがあらわれるおそれがあるので、十分な

問診を行うこと。

(2)本剤をヘリコバクター・ピロリ感染症に用いる際

には、除菌治療に用いられる他の薬剤の添付文書

に記載されている禁忌、慎重投与、重大な副作用

等の使用上の注意を必ず確認すること。   、
3,相 互作用

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

ワルファリン

カリウム
ワルファリンカリウ
ムの作用が増強され

るおそれがある。た

だし、本剤に関する

症例報告はない。

腸内細菌によるビタ

ミンKの産生を抑制

することがある。

経口避妊薬 経口避妊薬の効果
が減弱するおそれが

ある。

腸内細菌叢を変化

させ、経口避妊薬の

腸肝循環による再吸

収を抑制すると考え

られている。

4.副 作用

(ヘリコバクター ・ピロリ感染を除く感染症〉

総症例29,373例(カプセル、細粒)中1,888例(6.4%)

に、臨床検査値の異常変動を含む副作用が認められ

た。主なものは、下痢 ・軟便595例 (2.0%)、 食欲

不振513例 (1.7%)、 発疹472例 (1.6%)、 悪心 ・

嘔吐367例 (1.2%)等 の自他覚的副作用とトランス

アミナーゼ上昇14例 (0.05%)等 の臨床検査値の異

常変動であつたう。 (年次報告終了時 :1977年12月)

(ヘリコバクタ‐ ・ピロリ感染症〉

○胃潰瘍,十二指腸潰瘍におけるヘリコバクター・

ビロリ感染症
・アモキシシリン水和物、クラリスロマイシン及
びランソプラゾ,ル 併用の場合

承認時までに行われた試験では43p例中217例

(50.5%)に、市販後の使用成績調査では3,491

例中318例 (9.1%)に臨床検査値の異常変動を

含む副作用が認められている:ま た、外国で

行われた試験では548例中179例 (32.7%)に

臨床検査値の異常変動を含む副作用が認めら

れている。

(再審査結果通知 :2008年3月)
*・ アモキシシリン水和物、クラリスロマイシン及

びオメプラゾール併用の場合  ′

承認時及び市販後臨床試験では513例中273例
.(53‐2%)に 、市販後の高齢者に対する特定

使用成績調査では473例中40例 (8.5%)に臨床

検査値の異常変動を含む副作用が認められて

いる。

(再審査結果通知 :2009年3月)
・アモキシシリン水和物、クラリスロマイシン

及びラベプラゾールナトリウム併用の場合

承認時までに国内で行われた試験では508例中
205711(40.4%)に臨床検査値の異常変動を含む

副作用が認められている。

(用法 ・用量追加時 :2007年1月、)

・アモキシシリン水和物、メトロニダゾ‐ル及

びプロトンポンプインヒビター併用の場合

承認時までに国内において臨床試験等の副作

用発現頻度が明確となる試験を実施していな

| ｀。 (用法 ・用量追カロ時 :2007年8月)

○胃MALTリンパ腫 ・特発性血小板減少性紫斑病 ,

早期胃癌に対する内視鏡的治療後胃におけるヘ

リコバクター ・ピロリ感染症

承認時までに国内において臨床試験等の副作用

発現頻度が明確となる試験を実施していない。

(効能 ・効果追加時 :2010年●月)

(1)重大な副作用

1)ショック :ショック(0.1%未満)を起こすことが

あるので、観察を十分に行い、不快感、国内異常

感、喘鳴、眩曇、便意、耳鳴、発汗等があらわれ

た場合には投与を中止し、適切な処置を行うこと。

2)アナフィラキシー様症状 :アナフィラキシー様症

状 (呼吸困難、全身潮紅、血管浮腫、奪麻疹等)

(0.1%未満)があらわれることがあるので、観察
を十分に行い、異常が認められた場合には投与を

中止し、適切な処置を行うこと。

3)皮膚障害 :皮膚粘膜眼症候群(Stevens―」ohnson症

候群、0.1%未 満)、中毒性表皮壊死融解症 (Toxic

Epidermal Necrolysis:TEN、0.1%未満)、急性汎

発性発疹性膿疱症 (頻度不明)が あらわれること

があるので、観察を十分に行い、発熱、頭痛、関

節痛、皮膚や粘膜の紅斑 ・水疱、膿疱、皮膚の緊

張感。灼熱感・疼痛等が認められた場合には投与を

中止し、適切な処置を行うことも

4)血液障害 :顆粒球減少 (0.1%未満)があらわれるこ

とがあるので、定期的に検査を行うなど観察を十

分に行セ.、ヽ異常が認められた場合には投与を中止

し、適切な処置を行うことし        '

5)肝障害 :黄疸(0.1%未 満)、AST(GOT)、ALT(CPT)|

の上昇 (各al%未 満)等があらわれることがある

ので、定期的に検査を行 うなど観察を十分に行い、

異常が認められた場合には投与を中止し、適切な

処置を行 うこと。

6)腎障害:急性腎不全等の重篤な腎障害(0.1%未 満)

があらわれることがあるので、定期的に検査を行

うなど観察を十分に行い、異常が認められた場合

には投与を中止し、適切な処置を行うこと。

7)大腸炎 :偽膜性大腸炎、出血性大腸炎等の血便を

伴う重篤な大腸炎 (0.1%未 満)があらわれること_

がある。腹痛、頻回の下痢があらわれた場合には

1直 ちに投与を中止し、適切な処置を行 うこと。
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0.1～5%未 満 0.1%未 満

過 敏 症
注)

発疹 発熱

血液 好酸球増多

消化器 下痢、悪心、嘔吐、食欲

不振、腹痛

菌 交 代

症

国内炎、カンジダ症

ビタミン

欠乏症

ビタミンK欠 乏症状(低

プロトロンビン血症、出
血傾向等)、ビタミンB群

欠乏症状(舌炎、口内炎、

食欲不振、神経炎等)

その他 梅毒患者において、ヤーリッシュ・ヘルクスハイマ

■反応(発熱、全身俗怠感、頭痛等の発現(病 変部の

増悪)が起こることがある。(頻度不明)

注)発現した場合には、投与を中止し、適切な処置を行うこと。

(2)その他の副作用

〈ヘリコバクター ・ピロリ感染を除く感染症の場合〉

*発 現頻度は、胃潰瘍 。十二指腸潰瘍におけるアモキンシリン水和

物、クラリスロマイシン及びプロトンポンプインヒビター併用除

菌治療の承認までの成績に基づいている。

注1)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。

注2)発現した場合にはt投与を中止し、適切な処置を行うこと。

なお、胃潰瘍L十二指腸潰瘍におけるクラリスロマイシン及
びランツプラゾールとの併用の場合において、外国で行われ
た試験で認められている副作用 (頻度1%以上)は次のとお
りである。

5%以 上 1～5%未 満

消化器 下痢(13.7%)、味覚

異常(9。9%)

悪心、国内炎、舌炎

その他 頭痛、めまい、腱モニ

リア症

5。高齢者への投与

高齢者には次の点に注意し、用量並びに投与間隔に

留意するなど患者の状態を観察しながら、
1慎
重に投

与すること。

(1)高齢者では生理機能が低下していることが多く、

副作用が発現しやすい。

(2)高齢者ではどタミンK欠 乏による出血傾向があら

われることがある。
6.妊 婦t産 婦、授乳婦等への投与
:(1)妊
婦等 :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。なお、

動物試験 (ラット)に おいて、アモキシシリン

水和物 (500mg/kg/日)、 クラリスロマイシン

(160血g/kg/日)及びランソプラゾ
ール(50mg/kg/

日)を 併用投与すると、母動物での毒性の増強

とともに胎児の発育抑制の増強が認められてい

る:ま た、ラットにアモキシシリン水和物

(400mg/kg/日以上)、 クラリスロマイシン

(50mg/kg/日以上)及 びラベプラゾールナ トリ

ウム(25mg/kg/日)を4週間併用投与した試験で、

雌で栄養状態の悪化が認められている3]

(2)授乳婦 :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。 [母茅L中へ移行することが

報告されている。(「薬物動態」の項参照)]
7.小 児等、の投与         ‐

〈ヘリコバクター ・ピロリ感染を除く感染症の場合〉

低出生体重児、新生児に対する安全性は確立してい

ない。(使用経験がなぃ6)

8:適 用上の注意

薬剤交付時 :PTP包装の薬剤はPTPシー トから取り出

して服用するよう指導すること。[PTPシー トめ誤飲

により、硬い鋭角部が食道粘膜へ刺入し、更には穿

孔を起こして縦隔洞炎等の重篤な合併症を併発する

ことが報告されている。]
9.そ の他の注意

(1)ラットにアモキシシリン水和物(2,000mg/kg/日)、

ランソプラゾニル(15m奎/kg/日以上)を4週間併用

経口投与した試験、及びイヌにアモキシシリン

水和物(500mg/kg/日)、ランソプラゾ■ル

(100mg/kg/日)、クラリスロマイシン(25mg/kg/

日)を4週間併用経口投与した試験で、アテキシ

シリン水和物を単独あるいは併用投与した動物

に結晶尿が認められているが、結晶はアモキシ|

― シ リン水和物がツト尿後に析出したものであり、

体内で析出したものではないことが確認されて

いる。

(2)ヘリコパクター・ピロリの除菌判定上の注意 :ラ

ンソプラゾール等のプロトンポンプインヒビタ
ー

やアモキシシリン水和物、クラリス■マイシン等
の抗生物質及びメトロニダゾ∵ルの服用中や投与

終了直後ではt“C=尿素呼気試験の判定結果が偽

陰性になる可能性があるため、
13c_尿素呼気試験

による除菌判定を行う場合には、これらの薬斉Jの

投与終了後4週以降の時点で実施することが望ま

しセ`。

ヘ リコバクター ・ピ の

5%以 上 1～5%未 満 1%未 満

消イ騰 下痢(15.5%)、

軟便(13.5%)、

味覚異常

腹痛、腹部膨満

感、口内炎、便

秘、食道炎

口渇、悪心、舌炎

食道逆流、胸やけ

十二指腸炎、IF■吐

核、食欲不振

胃

痔

田罰識注1) SヽT(00T)」■昇、

LヽT(CPT)」L昇、

二DH上昇、|

γ―GTPJ

Al P上昇、ビリルビン

上昇

血溜友注1) 好中球減少、

好酸球増多

貧血t白血球増多、血
小板減少

過敏症=み 発疹 そう痒

精神神経

系

頭痛、しびれ感、めま

い、眠気、不眠、うつ

状態

その他 尿蛋白陽性、 ト

リグリセライ ド

上昇、総コレネ

テロ,ル の上昇
・低下

尿糖陽性、尿酸上昇、

倦怠感、熱感、動悸、

発熱、QT延長、カンジ

ダ症、浮腫、血圧上昇

、霧視

- 4 -



【薬物動態】

1.血 中濃度

(1)アモキンシリン水和物単独投与の場合

1)カプセル 250mg(力 価)を 空腹時単回投与すると、3.68

μg/mLの最高血清中濃度が得られたガ。

劉 mg{力 価)単回選確 与時のユ溝中濃度 (成ム)

μsttL 4

需「
菫:
度 1

測定時間 3 0分 1時間 2時 間 4時 間 6時 間

血清中濃度

(μg/mL)
3.44 0.32

測定症例数

2)本剤 250mg(力価)を空腹時単回投与したときの最高血

中濃度は腎機能正常例 (2例)の 3.5'g/mLに対し、慢

性腎不全例 (5例)で は7.7μg/mLとなり、半減期はそ

れぞれ0.97時間、12.6時間であっため。

(2)アモキシシリン水和物、クラリスロマイシン及びランソ

プラゾ■ル併用の場合

健康成人6例にアモキシシリン水和物として1回 l,000 mg

(力価)、 クラリスロマインンとして 1回 400mg(力 価)

及びランソプラゾールとして 1回 30mgの 3剤 を同時に

経由投与したとき、アモキシシリン水和物の薬物動態学

的パラメータ (絶食下)は 下表のとおりである。

3剤併用時のアモキシシリン水和物の薬物動態学的パラメータ

Tmax (hr) Cnax ( u s/nL) t rze  (h r ) AUC(μ g・hr/mL)

1.67=LO.52 10.05± 1.62 1.0±0.2 29.04=L7.15

M e a n ±S . D .

なお、3剤併用時の3剤各々の血中濃度は単独投与時の

血中濃度とほぼ同様の推移を示す。

また、健康成人 7例に3剤を同様の用量で同時に1日 2

回7日、間反復経口投与したとき、薬物動態に変化は認め

られていない`

(注)「 胃潰瘍。十二指腸潰瘍におけるヘリコバクター・ピロリ

感染症」におぃては、アモキシシリン水和物としての承認用

量は1回750mg(力価)である。 (「用法・用量」の項参照)

(3)アモキシシリン水和物tクラリスロマイシン及びオメプ

ラゾール併用の場合      ‐

健康成人にアモキシシリン水和物として 1回 750mg(力

価)、 クラリスロマイシンとして 1回 400mg(力価)及

びオメプラゾールとして1回 20面gの 3剤を同時に1日 2

回7日間反復経口投与した場合、最終投与後のアモキシ

シリン水和物の血中濃度パラメータは下表のとおりであ

る。         .       .

モキシシリン水和物の薬物動態学的パラメー

Tmax (hr) hax (pe/nL) UヽCO～∞(μg・hr/mL〉

42± 1.1 5.6878± 1.7574 1.15±0.14※ 27.069=L lo.oo2X

n=l1 (X:n=3) Mean」ヒS.D.

(4)アモキシシリン水和物、クラリメロマイシン及びラベプ

ラゾ
ールナ トリウム併用の場合

健康成人にアモキシシリン水和物として 1回 750mg(力

価)、 クラリスロマイシンとして 1回 400mg(力価)及

びラバプラゾールナ トリウムとして 1回 20mgの 3剤を

同時に1日 2回 7日間反復経口投与した場合、最終投与

後のアモキシシリン水和物のユ中濃度パラメータは下表
のとおりである。

ただし、投与第 1日 日及び第 7日 目は 1日 1回朝経口投

与 (絶食下)と した (計12回)。

3剤併用時のアモキシシリン水和物の薬物動態学的パラメータ

Tmax (hr) Cmax ( z e/nl) t rzz  (h r ) AUCO～12(μ=。hr/mL)

1.63±0.37 9.86=L2.79 1.09±0.19X 25.82=L5.41X

n=19(※ :n=16) Mean±S.D.

2.乳 汁中移行 :授乳婦6名 に500mg(力価)単 回経口投与後

の乳汁中移行は投与後 2～6時間後でtrace～0.6μg/mLで

あつた。D。         、

3.代 謝 :ヒ トの血中及び尿中には抗菌活性代謝物質を認めな

かった。。

4.排 泄 :カプセル 250mg(力価)、500mg(力価)経 口投与時

の尿中ツト泄率はそれぞれ 5217%、46.2%で あつたの。また、
一部は胆汁中に」卜泄され、血清中濃度と胆汁中濃度を同時

に測定した3例では胆汁中濃度のpeakは血清中濃度に比ベ

て明らかに高かつたつ。

【臨床成績】

(ヘリコパクタァ ・ピロリ感染を除く感染励

1,335例の二般臨床試験 (カプセル、細粒)に おける成績概要

は次のとおりである。また、3種 の二重盲検比較試験において

も本剤の有用性が認められている0。

疾患名

有効率

有効以上
r3魚)

やや有効以上

で・/。)

皮膚
感染症

表在性皮膚感染症
(毛嚢炎、膿痴疹)

23/35 (65.7) 34/35 (97.1)

深在性皮膚感染症

(せつ、ひよう疸、蜂宙

織炎等)      |

52/68(76.5) 59/68 (86.8)

リンパ管 ・リンパ節炎 3/9(88.9) 8/9(88.9)

1曼性膿皮症 (感染粉瘤、

膿瘍、膿皮症、ざ蒼)
19/29 (65.5) 25/29 (86.2)

・
外

域

症

科

形

領

染

外

整

科

感

外傷 ・熱傷及び手術創等
の二次感染

11/20 (55.0) 15/20 (75.0)

びらん 。潰瘍の二次感染 3/7 に2.9) 5/7(7114)

平L腺炎 7/10(70.0) 8/1000.0)

骨髄炎 6/9(66.7) 6/9  (66.7)

器
症
吸
染
呼
感

咽頭炎 9/10(90.0) 9/10 (90.0)

扁挑 炎 80/95 (84 2 82/95 (86.3)

気 管 支炎 34/44 (77.3)

肺 炎 58/68 (85.3) 61/68 (8917)

症

路

染

尿

感

勝肌炎 215/270 (79_6) 217/270 (80_4)

腎孟腎炎
(腎孟腎炎、腎孟炎)

41/63 (65.1) 43/63 (68.3)

前立腺炎 16/19 (84.2 16/19 (8412)

精巣上体炎

(副睾丸炎)
2/2 (‐ ) 2/2 (― )

淋菌感染症 59/68 (86t8) 59/68(86.‐8)

婦人科

感染症

子官内感染 27/35 (77.1 27/35 (77_1

子宮付属 器炎 31/38 (81 6) 32/38 (84.2)

子官芳結 合織 淡 2/4  ( 一 2/4 (―

眼科
感染症

涙嚢炎 2/4  ( ― 4/4  ( 一

麦粒腫 20/32 (62:5 26/32 (81.3)

耳鼻科

感染症
中耳炎 44/54 (81.5) 45/54(83.3)
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疾患名

有効率

有効以上

(%)

やや有効以上
`0/.ヽ

歯科 ・

口腔外

科領域

感染症

歯周組織炎
(歯糟骨炎、歯根膿瘍)

11/14 (78.6) 11/14 (78.6)

歯冠周囲炎

(智歯周囲炎)

9/14 (64.3 12/14(85.7)

炎

炎

顎

顎

(顎骨周囲炎、急性 12/18 (66.7) 16/18 (88.9)

握 紅 熱 42/43 (97.7)

(ヘリコパクター ・ピロリ威築症〉

る 7日 間経口投与

1各薬剤の 1回投与量 投与回勢
除菌率

胃潰瘍 卜二1指月易漏蕩 計

アモキシシリン水和物 750mg(力価)

クラリスロマイシン 400ng(力価)

オメプラゾール 20mg

2回/日
75.90/O

“4/58)

8 1 . 8 %

145/55)

78 80/O

89/1131

・アモキシシリン水和物、クラリスロマイシン及びラン

ソプラゾール併用の場合
ヘリコバクター ・ピロリul■の胃潰瘍又は十二指腸潰瘍の

患者を対象とした除菌の臨床試験(アモキシシリン水和物、

クラリスロマイシン及びランソプラゾールの 3剤 療法)に

おける除菌※率は下表のとおりである。

※培養法及び組織診断法の結果がいずれも陰性

胃潰瘍における除菌率 (7日間経口投与)

なお、米国及び英国で行われたヘリコバタター・ピロリ陽

性の十二指腸潰瘍等に対する除菌の臨床試験濁においても、

同程度の成績が認められている。
注)各薬剤の投与量、投与期間は下記のとおりであり、国内の承認

用法・用量と異なる。 (「用法・用量」の項参照)

米国:ア■キシシリン水和物として1回 1,000mg(力価)、 ク

ラリスロマイシンとして1回 500mg(力価)及びランソ

プラゾールとして1回30mgの3剤を1日2回、10日間

又は14日間経口投与

英国 :アモキシシリン水和物として1回 1,000mg(力価)、 ク

ラリスロやイシンとして1回250mg(力価)及びランソ

プラゾールとして1回30mgの3剤を1日2回、7日間経

口投与

アモキシシリン水和物、クラリスロマイシン及びオメ

プラゾール併用の場合

ヘリコバクター ・ピロリ陽性の胃潰瘍又は十二指腸潰瘍の

患者を対象とした国内の臨床試験における除菌率は下表の

とおりである。     |    .

()内は例数

なお、海外において、活動期又は療痕期の十二指腸潰瘍患

者、活動期の胃潰瘍患者を対象とした試験むにおいても、
t

同程度の成績が得られている。

注)各薬剤の投与量、投与期間は下記のとおりであり、国内の承認

用法 ・用量と異なる。 (「用法・用量」の項参照)

アモキシシリン水和物として 1回 1,000mg(力価)、 クラリス

ロマイシンとして 1回 500mg(力価)及 びオメプラゾ
ニノンとし

て 1回 20mgの 3剤を1日 2回 (7日 間経口投与

・アモキシシリン水和物、クラリスロマイシン及びラベ

プラゾールナトリウム併用の場合         |
ヘリコバクター :ピロリ陽性の胃潰瘍又は十二指腸潰瘍の

患者を対象とした国内の臨床試験における除菌率は下表の

とおりである。              |

胃潰瘍 ・十二指腸潰瘍における除菌率 (7日間経口投与)

()内は例数

なお、海外で行われたヘリコバクター ・ピロリ陽性の胃。十

二指腸潰瘍等に対する除菌の臨床試験2Llにおいても、同程

度の成績が得られている。

注)各薬剤の投与量、投与期間は下記のとおりであり、国内の承認

用法・用量と異なる。 (「用法・用量」の項参照)   .

アモキシシリン水和物として1回 1,000mg(力価)、 クラリス

ロマイシンとして1回 500mg(力価)及 びラベプラゾ‐ノンナト

リウムとして1回20mgの3剤を1日 2回、7日間経口投与

|    【 薬効薬理】      |

1.抗 菌作用        ‐

(1)ブドウ球菌属、レンサ球菌属、肺炎球菌、腸球菌属等の

、 グラム陽性菌、及び淋菌、大腸菌、プロテウス・ミラビ

リス、インフルエンザ菌等のグラム陰性菌に対し抗菌作

用を示す。作用形式は殺菌的であり、殺菌作用はアンピ

シリンより強い9■
1"。
        |

(2)ヘリコバクター ,ピロリに対する作用

1)殺菌的な抗菌作用を示す。       |

2)アモキシシリン水和物とクラリメロヤイシンとの併用‐

における抗菌力には、相乗又は相加作用が認められ、

いずれの菌株においても拮抗作用は認められていない。

2.ベ リコパクター・ピロリ感染症に対するアモキシシリン水

―の3剤療法

(1)アモキシシリン水和物及びクラリネロマイシンともにラ

各薬剤の1回投与量 投与回数 除菌率

アモキシシリン水和物 750ng(力価)

クラリスロマイシン 200mg(力価)

ランソプラゾール 30mg

2回 /日
87.5%

( 8 4 / 9 6例)

アモキシシリン水和物 750ng(力価

クラリスロマイシン 400mg(力fml

ランソプラゾール 30嘔

2回/日
89.2%

(83/93例)

率は基本解析対象集団を対象 とした

各薬剤の 1回 投与量
除菌率

胃潰瘍 二指腸潰場 計

アモキシシリン水和物 750ng(力価)

クラリスロマイシン 200 mg(力価)

ラベプラゾールナトリウム 10mロ

2回/日
87.7%

(57/65)

83.30/o

(45/54)

85.7%
102/119

アモキシシリン水和物 750mg(力価)

クラリスロマイシン 400"g(力 価)

ラベプラゾールナ トリウム 10mg

2回/日
89.7%

(61/68)

87.8%

(36/41)

89.0%

(97/109)

る除菌率 (7日 間経口投与

各薬剤の 1回 投与量 投与回数 除菌率

アモキシシリン水和物 7511mg(力価)

クラリスロマイシン 200mg(力価)

ランソプラゾール 3mg

2回/日
91.1%

(82/90例)

アモキシシリン水和物 750mg(力価)

クラリスロマイシン 400mg(力価)

ランソプラゾール 30呟

2Eヨ/日
837%

( 8 2 / 9 8例)

を対象 とした



ンソプラゾマルとの併用により、経口投与後の胃組織中

濃度の上昇が認められる (ラット)。

(2)プロトンポンプインヒビタァの強力な胃酸分泌抑制作用

により胃内 pHを上昇させることにより、アモキシシリ

ン水和物及びクラリスロマイシンの抗菌活性が高まると

考えられる。

【有効成分に関する理化学的知見】
一般名 :アモシ リン水回勿 缶 駆icillin Hyntel 略号 :劇К

化学名 :(25536D-6=[(2め -2-Amino-2-(4-hydroxyphenyl)

acetyllmino]- 3,3-dimethyl-7-oxO-4-thia-1-azabicyc10

[3.2.0]heptane,2-carbottylic acid trihydrate

構造式 :

分子式 :C16H19N305S・ 3H20

分子量 :419.45

融 点 :約 195℃ (分解)
性 状 :アモキシシリン水和物は自色～淡黄白色の結晶又は結晶性の

粉末であるも水又はメタノールに溶けにくく、エタノール(95)
に極めて溶けにくい。     |

【取扱い上の注意】

注 意 :錠剤は吸湿性のため防湿包装をしているも服用直前に錠剤を
取り出すよう注意のこと。
(注:加湿虐待条件下で錠剤の外観変化がみられる。)

【包  装 】

カプセル250: 100カプセル (10カプセル×10)
500カプセル (10カプセル×50)

11)中沢昭三 他 :日本化学療法学会雑誌 21(8):1375,1973

[SAW-00135]
12)山口恵三 他 :日本化学療法学会雑誌 37(S-2):97,1989

[SAW-02506]

2.文 献請求先 ・製品情報お問い合わせ先

アステラス製薬株式会社 営 業本部DIセ ンター

‐〒103-84H 東 京都中央区日本橋本町 2丁 目3番 11号

目 0120-189-371

索日米壺10%

傷む250
:100g、 lg×100包

:100錠 (lo錠×10)

【主要文献及び文献請求先】
1.主 要文献
1)厚生省薬務局 :医薬品副作用情報No.32,1978[R05135]
2)松本文夫 :第21回日本化学療法学会総会シンポジウム

Amoxycillin, 1973 [SAW-05134]

3)楠 信男 他 :日本化学療法学会雑誌 26

[SAW-00744]
4)古谷 博 他 :日本化学療法学会雑誌′21

[SAW-00180]
5)青河寛次 他 :日本化学療法学会雑誌 21

[SA卜o0184]
6)村川武雄 他 :日本化学療法学会雑誌 21

[SAW-00115]
7)古沢悌二 他 :日本化学療法学会雑誌 21

[SAW-00161]
8)日本化学療法学会雑誌 21(8),1973を 中心に集計
9)三橋 進 他 :日本化学療法学会雑誌 21(8):1355,1973

[SA卜00H3]

10)小酒井望 他 :日本化学療法学会雑誌 21
ESAW-00133]

( 3 )  : 3 1 i , 1 9 7 8

(8) i1752,1973

(8)  :1780,  1973

(8) :1399; 1973

(8) :1624, 1973

(8):1359,1973

製鋼

アステラス製薬株式会社
|←10SA I"諒

東京都振橋区軸 丁目17番 1号



日本標準商品分類番号876131

貯  法 :室温保存。開封後も湿
気を避けて保存すること8
(本品は高防湿性の内袋により品質
保持をはかっている。)

使用期限 :外箱に表示の使用期限
内に使用すること。
(使用期限内であつても開封後はな
るべく速やかに使用すること。)

合成ペニシリン製剤

処方せん医薬品注1)

t'日本薬局方 ア モキシシリンカプセル

アモリンPカプセル125

アモリン
°
カプセル250' 「
タケダ」

AMOLINe cApsuLES 125 & 250

＼ 綿 辞 薬価収載 販売開始

125 (51ml13951 9 7 6年9月 1976年10月

250 (51EM1 3961976年 9月 1976年 10月

効能追加 2000詢F9月

再評価結果 2004年9月

再審査結果 2008年 3月

【禁 忌】飲の1詫争に闘幾|しないこと)
(1)本剤の成分によるショックの既往歴のある患者
(2)伝染性単核症のある患者
[紅斑性丘疹の発現頻度が高いとの報告がある。]

(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)

本剤の成分又はペニシリン系抗生物質に対し過敏症の既
往歴のある患者

【繊 ・獣 】

本剤は日本薬局方アモキシシリンカプセルである。

アモリンカプセル 125 アモリンカプセル250

1カプヤル中の

有効成分

アモキシシリン水和物

125mg(力価)

アモキシシリン水和物

250nlg(ラリ1五)

色調 ・剤形 頭部及び月同部とも白色の硬カプセル剤

識別コー ド C' 639 ●  640

形状 ・号数

3

長 径 (m ll)

短   径   (nnll)

添加物 :ステアリン酸マグネシウム、メチノ'セルロース、 トウモロコ

シデンプン、ゼラチン、ラウリル硫酸ナトリウム

【効能・効果】
く適応菌種〉

本剤に感性のブドウ球菌属、レンサ球菌属、肺炎球菌、腸球
菌属、淋菌、大腸菌、プロテウス・ミラビリス、インフルエ
ンザ菌、ヘリコバクタニ。ピロリ、梅毒トレポネーマ

く適応症〉

表在性皮膚感染症、深在性皮膚感染症、リンパ管 ・リンパ

節炎、慢性膿皮症、外傷 。熱傷及び手術創等の二次感染、
びらん。潰瘍の二次感染、乳腺炎、骨髄炎、咽頭 。喉頭炎、
扁桃炎、急性気管支炎、肺炎、慢性呼吸器病変の二次感染、
膀脱炎、腎孟腎炎、前立腺炎(急性症、1曼性症)、精巣上体
炎幅1睾丸炎)、淋菌感染症、梅毒、子官内感染、子宮付属
器炎、子官芳結合織炎、涙嚢炎、麦粒腫、中耳炎、歯周組
織炎、歯冠周囲炎、顎炎、狸紅熱、胃潰瘍 ・十二指腸潰瘍 。

胃MALTリンパ腫 ・特発性血小板減少性紫斑病 。早期胃癌
に対する内視鏡的治療後胃におけるヘリコバクター ・ピ
ロリ感染症

(1)進行期胃MALTリンパ腫に対するヘリコバクター・ピロリ除
菌献 の有効陸は確立していなし、   |   .

② い JЧ粛成― において、重篤な出血のリスク
が予測される場合には、他の適切な治療法を考慮すること。

(3)早期胃癌に対する内視鏡的治療後胃以外には、ヘリコバク

ター・ピロリ除菌治療による胃癌の発症抑制に対する有効性

【用法・用量】

[ヘリコパクター ・ピロリ感染を除く感染症]
アモキシシリン水和物として、通常成人 1回 250mg(力

価)を 1日 3～4回経口投与する。
小児は 1日 20ん401ng(力価)/kgを 3～4回に分割経口投
与する:
なお、年齢、症状により適宜増減する。
[ヘリコパクター ・ピロリ感染症]
○アモキシシリン水和物、クラリスロマイシン及びプロト
ンポンプインヒビター併用の場合

通常、成人にはアモキシシリン水和物 として1回
750mg(力価)、クラリスロマイシンとして1回200mg(力

価)及びプロトンポンプインヒビターの3剤を同時に1日
2回、7日間経口投与する。
なお、クラリスロマイシンは、必要に応じて適宜増量す
ることができる6ただし、1回400m會(力価)1日2回を上限
とする。
○アモキシシリン水和物、タラリスロマイシン及びプロト
ンポンプインヒビター併用によるヘリコパクター ・ピ
ロリの除菌治療が不成功の場合
通常、成人にはアモキシシ リン水和物 として1回
750mg(力価)、メトロニダゾールとして1回250mg及びプ
ロトンポンプイーンヒビターの3剤を同時に1日2回、7日間

経由投与する。

1.慎重投与(次の患者には慎重に投与すること)
(1)セフェム系抗生物質に対し過敏症の既往歴のある患者
(2)本人又は両親、兄弟に気管支喘息、発疹、奪麻疹等の
アレルギ∵症状を起こしやすい体質を有する患者
(3)高度の腎障害のある患者 [高い血中濃度が持続するこ

とがある。]

(4)高齢者 (「高齢者への投与」の項参照)
(5)経口摂取の不良な患者又は非経口栄養の患者、全身状
t態 の悪い患者[ビタミシK欠 乏症状があらわれること
があるので観察を十分に行うこと。]

=~~~｀ 用だ 用菫l―l到遅90世 用工W rIL思′~‐‐~~

:(1)高度の腎障害のある患者には、投与量・投与間隔の適
:  切 な調節をするなど慎重に投与すること。
(2)本剤の使用にあたつては、耐性菌の発現等を防ぐた

をヘリコバクター… ピロリ感染症に対してメ
ニダゾールと併用する場合、プロトンポンプイ
ビターはランソプラゾールとして 1回 3omg、オ

フゾールとして1回20mg又はラベプラゾールナ
ゥムとして 1回 10mgのいずれか 1斉1を選択す

生
柳
トロ
え
ガ
リ
る。

め、原則として感受性を確認しt疾病の治療上必要な
最少限の期間の投与にとどめること

用量に関連する使用上の注意>

【使用上の注意】

注 1)処 方せん医薬品 :注意―医師等の処方せんにより使用すること



2.重要な基本的注意

(1)ショックがあらわれるおそれがあるので、十分な問診

を行うこと。      、 .

(2)本剤をヘリコバクター・ピロリ感染症に用いる際に
は、除菌治療に用いられる他の薬剤の添付文書に調載
されている禁忌、慎重投与、重大な副作用等の使用上

の注意を必ず確認すること。

3.副作用
ヘリコパクター ・ピロリ感染を除く感染症 :市販後の

日1作用の頻度調査(1978年8月時点)では525例中23例

(4.4%)に臨床検査値め異常を含む副作用が認められて
いる。

胃潰瘍 ・十二指腸潰瘍におけるヘリコ|バクタ
ー ・ピロ

リ感染症 :アモキシシリシ水和物、クラリスロマイシン

及びランソプラゾールの3斉1投与については、国内で行

われた承認時までの試験で430例 中217例 (50`|%)に 、

市販後の調査で3,491例中313例 (9.1%)に臨床検査値の

異常を含む副作用が認められている(再審査終了時点)。

また、アモキシシリン水和物、メトロニダゾ
ニル及びプ

ロトンポンプインヒビターの3111投与については、国内

において臨床試験等の冨1作用発現頻度が明確となる試

験を実施していない(承認時)。

なお、外国で行われた試験(ランソプフゾ
ニル、アモキ

シシリン水和物及びクラリスロマインン又はメトロニ

ダゾールの 3斉l投与)では 680例 中239例 (35.1%)に 臨

床検査値の異常を含む扇1作用が認められている。

胃 MALTリ ンパ腫、特発性血小板減少性紫斑病、早期胃

癌に対する内視鏡的治療後胃におけるヘリコバクタ
ー・

ピ甲り感染症 :アモキシシリン水和物、クラリスロマイ

シン又はメト●ニダゾール及びプロトンポンプインヒ

ビターの 3斉J投与については、国内において臨床試験等

め副作用発現頻度が明確となる試験を実施していない

(承認時)。

以下の副作用は上記の調査あるいは自発報告等で認め

られたものである。

(1)重大な副作用
1)ショック、アナフィラキシー様症状(0.1%未 満)を起

こすことがあるので、観察を十分に行い、不快感、ロ｀
内異常感、眩量、便意く耳鳴、発汗、喘鳴、呼吸困難t
血管浮腫、全身の潮紅 。専麻疹等の異常が認められた

場合には投与を中止し、適切な処置を行うこ|。

2)皮膚粘膜眼症候群(Stevens―」。hisOn症候群)、中毒性

表 皮 壊 死 融 解 症 (ToxiC Epidermal
Necrolysis:TЁN)(いずれも0.1%未満)、急性汎発性

発疹性膿疱症(頻度不明)があらわれることがあるの

で、観察を十分に行い、発熱、頭痛、関節痛t皮膚や

粘膜の紅斑・水疱、膿疱、皮膚の緊張感・灼熱感。疼

痛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 うこと。

3)急性腎不全等の董篤な腎障害(0.1%未満)があらわれ

ることがあるので、定期的に検査を行うなど観察を十

分に行い、異常が認められた場合には投与を中止し、

適切な処置を行うこと。
4)顆粒球減少(0.1%未満)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するなど適切
な処置を行うこと。
5)偽膜性大腸炎等のユ便を伴う車篤な大腸炎(0.1%未
満)があらわれることがある。腹痛、頻回の下痢があ
らわれた場合には直ちに投与を中止するなど適切な
処置を行うこと。
6)AST(GOT)、ALT(CPT)の上昇等を伴う肝機能障害、東疸

(0.1%未満)があらわれることがあるので、観察を十

分に行い、異常が認められた場合には投与を中止し、

適切な処置を行うこと。

(2)その他の副作用
ヘリコバクター ・ピロリ感染を除く感染症の場合

注2)このような場合には投与を中止し適切な処置を行うこと。

注3)このような場合には投与を中止するなど適切な処置を行う
こと。

ヘリコバクター ・ピロリ感染症の場合  ‐

表中の頻度表示は胃潰瘍又は十二指腸潰瘍におけるアモキシ

シリン水和物、クラリスロマイシン及びランソプラゾーノンの3

剤投与の試験成績に基づく。

注0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。

注5)このような場合には投与を中止すること。

なお、外国で行われた試験で認められている冨1作用 (頻

度 1%以 上)は次のとお りである。        ´

5%以 上 1～5%未 満

1),肖化暑= 下痢(13.2%)、

味覚異常(8.7%)

悪心、1匠吐、国内炎、腹痛、

排停回数働 ]

2)肝 臓 ASTはつ、ALTOつ の上昇

3)過敏症 発疹

4)精 神

神経系

頭痛、めまい

表中の頻度表示は胃潰瘍又は十二指腸潰瘍におけるアモキシシリ

ン水和物、クラリスコマイシン又はメト●ニダゾール及びランソプ

ラゾールの3剤投与の試験成績に基づく。

高齢者への投与
次の点に注意し、用量並びに投与間隔に留意するなど患

者の状態を観察しながら慎重に投与すること。 |
(1)高齢者では生理機能が低下していることが多く副作
.用
が発現しやすい。

4_

0.1～5%未 満 0.1%未 満

1)過敏症注2) 発熱、発疹、

奪麻疹

2 )血 液 好酸球増多、貧血

→肝 臓 sヽT(OoT)、 ALT(CPT)σ)」ヒリ摯

1)消化器 下痢、悪心、
全欲不振

5)菌交代症注3) 口内炎、大腸炎(カンジダ、

非感受性のクレブシェラ等

による)

”読
ビ
欠

皐F、通Y乳 諜 鯉 楔

(舌炎、由内炎、食欲不振、
神経炎等)      .

5%以 上 1～5%未 満 1%未 満

1),肖化暑曇 軟便

(13.7%)、

下痢

(9.1%)

味覚異常、腹部膨

満感

悪心、嘔吐、腹痛、

便秘、国内炎、舌

炎、日渇、胸やけ、

胃食道逆流、食欲

不振

2)肝 臓注4) AST(00T)、ALT

(GPT)、 AL―P、

L D H、γ―G T P、ビリ

ルビンの上昇

3 )血 液在
4, 好中球減少、好酸

球増多、自血球増
多、貧血

血小板減少

1)過敏症注0) 発疹 腐 寝

5)精 神
神経系

頭痛、眠気、めま
い、不眠、 しびれ

感、うつ状態

5)その他 トリグリセライド、

尿酸の上昇、総コレ

ステロールの上

昇 ・低下t尿蛋白陽
性、尿糖陽性

倦怠感



(2)高齢者ではビタミンK欠 乏による出血傾向があらわ
れることがある。

5.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まわ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。なお、動物試験(ラット)において、アモキシシ
リン水和物 (50oig/kg/日)、 クラリス色マイシン
(160mg/kg/日)及びランソプラゾール (50mg/kg/日)を併
用投与すると、母動物での毒性の増強とともに胎児の発
育抑制の増強が認められている。]

6.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。 EPTPシ ートの誤飲
により、硬4滋 部が中 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。]

7.その他の注意
(1)ラットにアモキシシリン水和物(2,000mg/kg/日)、ラ
ンソプラゾール(15mg/kg/日以上)を 4週 間併用経口
投与した試験、及びイヌにアモキシシリン水和物
(500mg/kg/日)、ランソプラゾール(100mg/kg/日)、
クラリスロマイシン(25mg/kg/日)を 4週 間併用経口
投与した試験で、アモキシシリン水和物を単独ある
いは併用投与した動物に結晶尿が認められているが、
結晶はアモキシシリン水和物が排尿後に析出したも
のであり、体内で析出したものではないことが確認
されている。
(2)ヘリコバクター ・ピロリの除菌判定上の注意 :ラン
ソプラゾニル等のプロトンポンプィンヒビタ■やア
モキシシリン水和物、クラリスロマイシン等の抗生
物質及びメトロ■ダゾールの服用中や投与終了直後
では、
13c_尿素呼気試験の判定結果が偽陰性になる

可能性があるため、おC―尿素呼気試験による除菌判
定を行う場合には、これらの薬剤の投与終了後4週以
降の時点で実施することが望ましい。

【薬物動態】

アモキシシリン水和物、クラリスロマイシン及びランソプ
ラゾール併用時の薬物動態
健康成人(6例 )にアモキシシリン水和物として 1回
1,000mg(力価)、 クラリスロマイシンとして 1回
400mg(力価)及びランソプラゾールとして1回 3omgの3
剤を同時に経口投与した場合準9)、本剤の薬物動態学的
パラメーターは表のとおりである。

絶 食  下

T 1.7」ヒ0.5h

C…_v 10.05± 11621ヵg/mL

).99=LO.24h

AUC 29.04=L7.15,質 ,h/mL

.     6例 の平均値土標準偏差

なお、3剤投与時の3剤各 の々血中濃度は単独投与時の
血中濃度とほぼ同様の推移を示す。
また、健康成人(7例)に 3剤 を同様の用量で同時に 1日
2回 7日 間反復経口投与した時、薬物動態に変化は認め
られていない。
注6)ヘリコバクター・ピロリ感染症に対する承認用法・用量と異なる。
(【用法 ・用量】の項参照)

【臨床成績】

倉喜唇ぐ象fご え源響メ肘粛翼予濯 鼻tラ ,'渠 編易、
クラリスロマイシン及びランソプラゾァルの3剤投与)に
おける除菌※率は表のとおりである。
※培養法及び組織診断法の結果がいずれも陰性。

各薬剤の 1回投与量 投与回
数

除菌率

アモキシシリン水和物 750mg(力価)
クラリスロマイシン 200mg(力価)
ランソプラゾ‐ル 30mg

2回 /

日

91.1%

(82/90例)

アモキシシリン水和物 750mg(力価)

クラリスロマイシン 400mg(力価)
ランソプラゾール 30mg

2回 /

日

83.7%
(82/98例)

除菌率は基本解析対象集団を対象とした。

なお、米国及び英国で行われた今 リコバクタ
ー ・ピロリ陽

性の十二指腸潰瘍等に対する除菌の臨床試験
注7)において

も、向程度の成績が認められている。
注 7)各薬剤の投与量、投与期間は下記のとおりであり、国内の

承認用法 ・用量と異なる。(【用法 ・用量】の項参照)

米国 :アモキシシリン水和物として 1回 1,000睫(力価)、クラ

リスロマイシンとして 1回 500mg(力価)及びランソプラ
ゾールとして 1回 30mgの 3剤を 1日 2回 、10日間又は
14日間経口投与

英国 :アモキシシリン水和物として 1回 1,000mg(力価)、クラ

リスロマイシンとして 1回 250mg(力価)及びランソプラ
ゾールとして 1回 3oigの3剤を 1日 2回、7日間経口投
与

【薬効薬理】
1.抗菌作用

1～4)

(1)大腸菌、プロテウス ・ミラビリス、インブルエンザ

菌等のグラム陰性菌、ブ ドウ球菌属、レンサ球菌属、
肺炎球菌等のグラム陽性菌に対し抗菌作用を示し、
最小発育阻止濃度 (MIC)はアンピシリンとほぼ同等
である。
(2)作用は殺菌的で、殺菌作用はアンピシリンより強い。
(3)マウス実験的感染症において、経口投与によリアン
ピシリンよりすぐれた治療効果が認められている。
(4)アンピシリンと同様、penicillinaseにより不活化
される。
(5)ヘリコバクター ・ピロリに対する作用
1)殺菌的な抗菌作用を示す。       |
2 )アモキシシ リン水和物 とクラリスロマイシンとの

併用における抗菌力には、相乗又は相加作用が認
められ、いずれの菌株においても拮抗作用は認め
られていない。

2.作用機序 '

細菌の細胞壁の合成を阻害する:

3.ヘリコパクタ7・ ピロリ感染症に対するアモキシシリ
ン水和物、クラリスロマイシン及びプロトンポンプイン

ヒビターの3剤投与
(1)アモキシシリン水和物及びクラリスロマイシンとも
にランソプラゾールとの併用により、経口投与後の

胃組織中濃度の上昇が認められる(ラット)。
(2)プロトンポンプインヒビターの強力な胃酸分泌抑制
作用により胃内pHを上昇させることにより、アモキ
シシリン水和物及びクラリスロマイシンの抗菌活性
が高まると考えられる。      |

。胃潰瘍における除菌率(7日間経口投与)

各薬剤の 1回投与量 投与回

数
除菌率

アモキシシリン水和物 750mg(力価)
クラリスロマインン 200mg(力価)
ランソプラゾール 30mg

2回 /

日

87.5%

(84/96例)

アモキシシリン水和物 750mg(力価)

クラリスロマイシン 400mg(力価

ランソプラゾール 30mg

2回 /

日

89.20/●

(83/93例 )

・十二指腸潰瘍における除菌率(7日間経口投与)



【有効成分に関する理化学的知見】

化学構造式:

一般名 :アモキシシリン水和物 (am O t t i c i l l i n  H y d r a t e )
〔」AN〕
略 号 :AMPC

化学名:1255月(励-6[12●2 AminO=歩14 hydroxypllenyl)―
acetylaminol→,3 dimethy1 7 oxn4-thi″1_zabicyc

lo[3.2.0]heptane 2-carboxylic acid trihydrate

分子式:C16H19N305S・3H20           ‐

分子量:419.45

融 点 :約195℃(分解)
性 状 :アモキシシリン水和物は自色～淡黄自色の結晶又
は結晶性の粉末である:水 又はメタノールに溶け
にくく、エタノール (95)に極めて溶けにくい。

【包 装 】

125mg(力価):100カ プセル(10カプセル×10)

250mg(力価):100カ プセル(10カプセルX10)

【主要文献】

1)Neu, H. c. et al.  :Antimicrobial Agents↓ChёmOtherapy,
407, 1970.

2)Sutherland, R. 9t al.  :ibid., 411, 1970.

3)Acred, P. et al. :ibid., 416, 1970.

4)Hunter, P. A. et al. :ibid., 4:285, 1973.
5)上田 泰  他 編 :感染症学

一基礎 と臨床,204,1982.
メジカルビュー社

【文献請求先 ・製品情報お問い合わせ先】

武田薬品工業株式会社 医 薬学術部 く すり相談室

〒103-8668 東京都中央区日本橋二丁目12番 10号

フリーダイヤル 0126-566-587

受付時間9:00～17:30(土 日祝日・弊社休業日を除く)

製造販売(輸対元

武田薬品工業株式会社
〒5408645大 阪市中央区道修町四丁目1番 1号



貯  法 :室温保存。開封後も湿
気 を避 けて保存す ること。
(分包品は高防湿性の内袋により品
質保持をはかつている。)

使用期限 :外箱に表示の使用期限
内に使用すること。
(使用期限内であっても開封後は
なるべく速やかに使用すること。〉

日本標準商品分類番号876131合成ペニシリン製剤

処方せん医薬品注1)

アモリン
°
細粒 10%

「タケダ」

100/O  AMOLIN°  FINE  GRANULES
アモキシシリン水和物散  (略 号:A M P C )

承認番号 薬価収載 販売開始

21300AMZ00684 2001年9月 1976年 10月

効能追加 2000年 9月

再評価結果 2004年 9月

再審査結果 2008年 3月

【禁忌】飲端 には1嬌「しないこと)
(1)本剤の成分によるショックの既往歴のある患者
(2)伝染性単核症のある患者

[紅斑性丘疹の発現頻度が高いとの報告がある。]

】 (次の患者には投与しな0 こヽとを原貝Jとするが、

特に必要とする場合には慎重に投与すること)

本剤の成分又はパニシリン系抗生物質に対し過敏症の既
往歴のある患者

【組成・性状】

lg中 の

有効戯今
アモキシシリン水和物 100mg(力価)

性 状
うすいだいだい色の細粒で

芳香がありt味 は甘い:

識別コー ド (9  6411

添加物 :書負 5号 呑粒 ヒドロキシプ■ピルセルロース、シリコ
―ン樹脂、精製白糖

【効能:効果】
く適応菌種〉

本剤に感性のブドウ球菌属、レンサ球菌属、肺炎球菌、腸球

菌属、淋菌、大腸菌、プロテウス・ミラビリス、インフルエ

ンザ菌、ヘリコバクター ・ピロリ、梅毒トレポネー■

く適応症〉

表在性皮膚感染症、深在性皮膚感染症、リンパ管 ・リンパ

節炎、慢性膿皮症、外傷 ・熱傷及び手術創等の二次感染、
びらん 。潰瘍の二次感染、乳腺炎、骨髄炎、咽頭 。喉頭炎、
扁桃炎、急性気管支炎、肺炎(1曼性呼吸器病変の二次感染、
膀眺炎、腎孟腎炎、前立腺炎(急性症、慢性症)、精巣上体
炎(副睾丸炎)、淋菌感染症、梅毒、子宮内感染、子官付属
器炎、子宮寿結合織炎、涙嚢炎、麦粒腫、中耳炎、歯周組
織炎、歯冠周囲炎、顎炎、狸紅熱、胃潰瘍・十二指腸潰瘍。

胃MALTリンパ腫 ・特発性血小板減少性紫斑病。早期胃癌
に対する内視鏡的治療後胃における今リコバクター・ピ
ロリ感染症 ‐

……・……・̈〈効能・効墨二関連立五使用上の注意 〉∵……■

(1)進行期胃M「 リン′地 に対するヘリコバクター・ピロリ除:

レヽ(重 烏な出血のリスク:
が予測される場合には、他の適切な治療法を考慮すること。 :
(3)早期胃癌に対する内視鏡的治療後胃以外には、ヘリコバク:
タァ・ピロリ除菌治療による胃癌の発症抑制に対する有効性:

. 螂 製 単 摯 摯 二 . . . . . : . . : ・・・・: … … … … . . . . : … … … . .・ヽ : ・・… ・・・・・・・・… ・・:

【用法・用量】

[ヘリコバクター ・ピロリ感染を除く感染症]
アモキシシリン水和物として、通常成人 1回 250mg(力

価)を 1日 3～4回経口投与する。
小児は 1日 20～40mg(力価)/kgを 3～4回 に分害1経口投
与する。
なお、年齢、症状により適宜増減する。

[ヘリコバクター ・ピロリ感染症]

○アモキシシリン水和物、クラリスロマイシン及びプロト

ンポンプインヒビター併用の場合

通常、成人にはアモキシシリン水和物 として1回

75 0 m g (力価)、クラリスコマイシンとして1回20 0 m g (力

価)及びプロトンポンプインヒビターの3斉」を同時に1
日2回、7日間経口投与する。
なお、クラリスロマイシンは、必要に応じて適宜増量

することができる。ただし、1回400mg(力価)1日2回を
上限とする。

○アモキシシリン水和物、クラリスロマイシン及びプロト
ンポンプインヒビター併用によるヘリコバクター ・ピ
ロリの除菌治療が不成功の場合
通常、成人にはアモキシシリン水和物 とし、て1回

750mg(力価)、メトロ■ダゾールとして1回250mg及びプ
ロトンポンプインヒビターの3剤を同時に1日2回、7日間

経口投与する。

=一……<用 法・用量に関連する使用上の注意>…―……Ⅲ

(1)高度の腎障害のある患者には、投与量。投与間隔の適

切な調節をするなど慎重に投与すること。:

(2)本剤の使用にあたつては、耐性菌の発現等を防ぐた

め、原則として感受性を確認し、疾病の治療上必要な
最少限の期間の投与にとどめること。
(3)本剤をヘリコバクター・ピロリ感染症に対してクラリ
スロマイシンと併用する場合tプ ロトンポンプインヒ
ビターはランソプラゾールとして1回30mg又はオメプ

ラゾールとして1回 20mgのいずれか1剤を選択する。

④本剤をヘリコバクター・ピロリ感染症に対してメ
トロ

ンヒ

メプ

トリ

ニダゾ‐ルと併用する場合、プロトンポンプイ
ビターはランソプラゾールとして 1回 30mg、オ
ラゾニルとして1回20mg又はラベプラゾールナ

ウムとして 1回 10mgのいずれか 1剤 を選択す
:  る 。

| 【使用上の注意】
1.慎重投与(次の患者には慎重に投与すること)

(1)セフェム系抗生物質に対し過敏症の既往歴のある患者
(2)本人又は両親、兄弟に気管支喘息、発疹、奪麻疹等のア
レルギー症状を起こしやすい体質を有する患者
(3)高度の腎障害のある患者 [高い血中濃度が持続する
ことがある。]
(4)高齢者(「高齢者への投与」の項参照)
(5)経口摂取の不良な患者又は非経口栄養の患者、全身状
態の悪い患者 [ビタミン K欠 乏症状があらわれるこ

とがあるので観察を十分に行うこと。]

2.重要な基本的注意

(1)ショックがあらわれるおそれがあるので、十分な問診
を行うこと。
(2)本剤をヘリコパクター ・ピロリ感染症に用いる際に
は、除菌治療に用いられる他の薬剤の添付文書に記載
されている禁忌、慎重投与、重大な副作用等の使用上
の津音葬必ず確認するドル_

注 1)処 方せん医薬品 :注意―医師等の処方せんにより使用すること



3.副作用
ヘリコバクター ・ピロリ感染を除く感染症 :市販後の

副作用の頻度調査 (1978年8月時点)では525例中23例

(4.4%)に臨床検査値の異常を含む副作用が認められて
いる。
胃潰瘍・十二指腸潰瘍におけるヘリコパクター|ピロ
リ感染症 :アモキシシリン水和物、クラリスロマイシン

及びランソプラゾールの3斉J投与については、国内で行

われた承認時までの試験で430例中217例(50.5%)に、市

販後の調査で3,491例中318例 (9.1%)に 臨床検査値の

異常を含む副作用が認められている(再審査終了時点)。

また、アモキシシリン水和物、メトロニダゾール及びプ
ロトンポンプインヒビターの3剤投与については、国内

において臨床試験等の副作用発現頻度が明確となる試

験を実施していない(承認時)。
なお、外国で行われた試験(ランソプラゾール、アモキ
シシリン水和物及びクラリスコマイシン又はメトロニ

ダゾールの3斉J投与)では680例中239例(35.1%)に臨床

検査値の異常を含む副作用が認められている。

胃 MALTリ ンパ腫、特発性血小板減少性紫斑病、早期胃

癌に対する内視鏡的治療後胃におけるヘリコパク9-・

ピロリ感染症 :アモキシシリン水和物(ク ラリスロマイ
シン又はメトロニダゾール及びプロトンポンプインヒ

ビターの3剤投与についてはt国 内において臨床試験等
の副作用発現頻度が明確となる試験を実施していない

(承認囀。
以下の副作用は上記の調査あるいは自発報告等で認めら

,れたものである。

(1)重大な副作用                 ‐
1)シヨック、アナフィラキシー様症状(0.1%未満)を起こ

すことがあるので、観察を十分に行い、不快感、国内

異常感、眩量、便意、耳鳴、発汗、喘鳴、呼吸困難、
血管浮腫、全身の潮紅 ・奪麻疹等の異常が認められた

場合には投与を中止し、適切な処置を行うこと。
2)皮膚粘膜眼症候群(StevensttOhnson症候群)、中毒性表

皮壊死融盤症(Toxic EOidermal NecrolysisiTEN)(い

ずれも0.1%未満)、急性汎発性発疹性膿疱症 (頻度不

明)があらわれることがあるので、観察を十分に行い、

発熱、頭痛、関節痛、皮膚や粘膜の紅斑 。水疱、膿疱t

皮膚の緊張感 ・灼熱感 :疼痛等の異常が認められた場

合には投与を中止し、′適切な処置を行うこと。
3)急性腎不全等の薫篤な腎障害(0.1%未満)があらわれ

ることがあるので、定期的に検査を行うなど観察を十

分に行い、異常が認められた場合には投与を中止しく

適切な処置を行うこと。
4)顆粒球減少(0.1%未満)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するなど適切

な処置を行うこと。
5)偽膜性大腸炎等の血便を伴う重篤な大腸炎(0.1%未
満)があらわれることがある。腹痛、頻回の下痢があ

らわれた場合には直ちに投与を中止するなど適切な

処置を行うこと。
6)AST(GOT)、ALT(GPT)の上昇等を伴う肝機能障害、黄疸

(0.1%未満)が あらわれることがあるので、観察を

十分に行い、異常が認められた場合には投与を中止し、

適切な処置を行うこと。|

(2)その他の副作用         ‐

0.1～5%未 満 0.1%未 満

1)過敏症=2) 発熱、発疹、

華麻疹

2 )血 液 好酸球増多、貧血

3)肝  臓 iST(00T)、 ALT(CPT)6D」ヒ;早

注3)このような場合には投与を中止するなど適切な処置を行う
こと。                    ,
ヘリコパクター・ピロリ感染症の場合

5%以 上 1～5%未 満 1%未満

1),肖化暑居 軟便

(13.7%)、

下痢

(9.1%)

味覚異常、腹部膨

満感

悪心、嘔吐、腹痛、

便秘、口内炎、舌

炎、日渇、胸やけ、

胃食道逆流、食欲

不振

2)肝 臓注4) AST(00T)、 ALT

(CPT)、 AL―P、

L D H、γ―G I P、ビリ

ルビンの上昇

3 )血 液注4) 好中球減少、好酸

球増多、自血球増
多ヽ貧血

血小板減少

4)過敏症注5) 発疹 藩・it

5)精 神

神経系

頭痛、眠気、めま

い、不眠、しびれ

感、うつ状態

5)その他 トリグリセライ ド、

尿酸の上昇、総コレ

ステ r2-ル の上

昇 ・低下、尿蛋白陽

性、尿糖陽性

倦怠感

表中の頻度表示は アモキt

シリン水和物、クラリスロマイシン及びフンソプラゾ
ールの3

剤投与の試験成績に基づく。
注4)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。
注5)このような場合には投与を中止すること。

なお、外国で行われた試験で認められている副作用 (頻

度 1%以 上)は次のとお りである。

5%以 上 1～5%未 満

1),肖化暑曇 下痢(13.2%)、

味覚異常(8.7%)

悪心、1匡吐(国内炎、腹痛、

排便回数増カロ

2 )肝臓 A S T I G O T l t A L T I G r lの上昇

3)過敏症 発疹

1)精 神

神経系

頭痛、めまい

表中の頻度表示は胃潰瘍又は十二指腸潰瘍におけるアモキシシリ

ン水和物、クラリスロマイシン又はメトロニダゾール及びランソプ

ラゾールの3剤投与の試験成績に基づく。

高齢者への投与
次の点に注意し、用量並びに投与間隔に留意するなど患
者の状態を観察しながら慎重に投与すること。
(1)高齢者では生理機能が低下していることが多く副作

用が発現しやすい。
(2)高齢者ではビタミンK欠 乏による出血傾向があらわ
れることがある。

妊婦、産婦、
.授
手L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まわると判断される場合にのみ投

4.

4),肖化暑褥 下痢、悪心、

食欲不振

5)菌交代症注3) 口内炎t大 腸炎(カンジダ、

非感受性のクレブシエラ等

による)        .

3)ビタミン

欠 乏症

ビタミン K欠 乏症状(低プロ

トロンビン血症、出血傾向

等)、ビタミン B群 欠乏症状

(舌炎、国内炎、食欲不振、

神経炎等)

注 2)このような場合には投与を中止し適切な処置を行うこと

ベリコバクター・ビロリ感染を除く感染症の場合



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。なお、動物試験(ラット)において、アモキシシ
リン水和物 (50 0 m g / k g /日)、 クラ リスロマイジン
(16 0 m g / k g /日)及びランソプラゾール(50 m g / k g /日)を併
用投与すると、母動物での毒性の増強とともに胎児の発
育抑制の増強が認められている。]

6.その他の注意
(1)ラ'卜 にアモキシシリン水和物(2,000mg/kg/日)、ラ
ンンプラゾー'レ(15mg/kg/日以上)を 4週間併用経口
投与した試験、及びイヌにアモキシシリン水和物
(500mg/kg/日)、ランソプラゾール(100mg/kg/日)、
クラリスロマイシン(25mg/kg/日)を 4週 間併用経口

投与した試験で、アモキシシリン水和物を単独ある
いは併用投与した動物に結晶尿が認められているが、
結晶はアモキシシリン水和物が排尿後に析出したも
のであり、体内で析出したものではないことが確認
されている。
(2)ベリコバクター ・ピロリの除菌判定上の注意 :ラン
ソプラゾール等のプロトンポンプインヒビタニやア
モキシシリン水和物、クラリスロマイシン等の抗生
物質及びメトロニダゾールの服用中や投与終了直後

|  で は、BC―尿素呼気試験の判定結果が偽陰性になる

可能性があるため、
13c_尿
素呼気試験による除菌判

定を行う場合には、これらの薬剤の投与終了後4週以
降の時点で実施することが望ましい。

【薬物動態】
アモキシシリン水和物、クラリスロマイシン及びランソプ
ラゾ=ル 併用時の薬物動態
健康成人(6例 )にアモキシシリン水和物として 1回
1:000mg(力価)、 クラリスロマイシンとして 1回
400mg(力価)及びランソプラゾールとして 1回 30mgの3
剤を同時に経口投与した場合注6)、本剤の薬物動態学的
パラメータは表のとおりである。 |

絶 食  下

T…̂_ 1.7:LO.5h

10.051L l.62μ g/mL

0.99t0 24h

AUC 29.04±7.15μ g・h/mL

6例の平均値±標準偏差

なお、3斉」投与時の 3剤各方の血中濃度は単独投与時の
血中濃度とほぼ同様の推移を示す:
また、健康成人(7例)に 3斉」を同様の用量で同時に 1日
2回 7日 間反復経口投与した時、薬物動態に変化は認め
られていない:
注 6)ヘリコバクター・ピ●り感染症に対する承認用法・用量と異なる。
(【用法 :用量】の項参照)

【臨床成績】
ヘリコバクター・ピロリ陽性の胃潰瘍。十二指腸潰瘍の

驀者を対象とした除菌の臨床試験(アモキシシリン水和物、
クラリ不ロマイシン及びランソプラゾールの3■ll投与)に
おける除菌※率は表のとおりである。
※培養法及び組織診断法の結果がいずれも陰性。

・胃潰瘍における除菌率(7日間経口投与)

各薬剤の1回投与量 投与回
数

除菌率

アモキシシリン 水和物 750mg(ヵ

価)
クラリスロマイシン 200mg(力価)
ランソプラゾール 30mg

2回 /日
87.5%

(84/96例)

アモキシシリン 水和物 750mg(力

価)
クラリスロマイシン 400mg(力価)
ランソプラゾール 30m2

2回 /日
89.2%

(83/93 fFll)

各薬剤の1回投与量 投与回

数

除菌率

アモキシンリン水和物 750mg(力

価)
クラリスロマイシン 200ng(力価
ランソプラゾール 30m質

2回 /日
91.1%

(82/90例)

アモキシシリン水和物 750mg(力

価)
クラリスロマイシン 400mg(力ω

ランソプラゾール 30mg

2回 /日
83.7%

(82/98例)

除菌率は基本解析対象集団を対象とした。

なお、米国及び英国で行われたヘリコバクタ
ー ・ピロリ陽

性の十二指腸潰瘍等に対する除菌の臨床試験
注7)において

も、同程度の成績が認められている。
注7)各薬剤の投与量、投与期間は下記のとおりであり、国内の

承認用法・用量と異なる。(【用法・用量】の項参照)
米国 :アモキシシリン水和物として1回 1,000mg(力価)、クラ
リスロマイシンとして 1回 500mg(力価)及びランソプ

ラゾエルとして1回 30mgの3剤を1日 2回、10日間又
は14日間経甲投与  |

英国 :アモキシシリン水和物として1回 1,000mを(力価)、クラ

リスロマイシンとして1回250mg(力価)及びランソプラ
ゾールとして1回 30mgの3剤を1日 2回、7日間経口

投与

【薬効薬理】
1.抗菌作用 1～。

(1)大腸菌、プロテウス・ミラビリス、インフルエンザ菌
等のグラム陰性菌、ブドウ球菌属、レンサ球菌属、肺
炎球菌等のグラム陽性菌に対し抗菌作用を示し、最小
発育阻止濃度CMIC)はアンピシリンとほぼ同等である。
(2)作用は殺菌的で、殺菌作用はアンピシリンより強い。
(3)マウス実験的感染症において、経口投与によリアン
ピシリンよりすぐれた治療効果が認められている。
(4)アンピシリンと同様、penicillinaseにより不活化される。
(5)ヘリコバクター ・ピロリに対する作用
1)殺菌的な抗菌作用を示す。
2)アモキシシリン水和物とクラリスロマイシンとの

併用にぉける抗菌力には、相乗又は相カロ作用が認
められ、いずれの菌株においても拮抗作用は認め‐
 ら れていなぃ。

2.作用機序 9

細菌の細胞壁の合成を阻害する。

3.ヘリコパクター :ピ ロリ感染症に対するアモキシシリ
ン水和物、クラリスロマイシン及びプロトンポンプイン
ヒビターの3剤投与             `
(1)アモキシシリン水和物及びクラリスロマイシンとも
にランソプラゾールとの併用により、経口投与後の

胃組織中濃度の上昇が認められる(ラジト)。
(2)プロトンポンプインヒビターの強力な胃酸分泌抑制
作用により胃内pHを上昇させることにより、アモキ
シシリン水和物及びクラリスロマイシンの抗菌活性
が高まると考えられる。

・十二指腸潰瘍における除菌率(7日間経口投与)



【有効成分に関する理化学的知見】

化学構造式:

一般名 :アモキシシリン水和物 (am O x i c i l l i n  H y d r a t e )
〔」AN〕

略 号:AMPC

化学名:CS 5月 ∽ tK拗 -2-Aminm2-14-hydroxypllenyl)一

acetylalnlno]■,3 dimethy1 7 ox∝ ■thi年1唸zabicyc

.1。[&2.q heptane 2 carboxylic acid lrihydrate
分子式 :C16H19Nj05S°3H20

分子量:419.45

融 点 :約195℃(分解)
性 状 :アモキシシリン水和物は自色～淡黄白色の結晶又
は結晶性の粉末である。水文はメタノールに溶け
にくく、エタノール(95)に極めて溶けにくい。

【包 装 】
100g、120g(1を分包,4包 ×30).

【主要文献】
1)Ne●, H. C. et al.  :Antimicrobial Agents & Chemoth9rapy,

407,1970.

2)Sutherland, R. et al. :ibid., 411, 1970.

3)Acrёd,P. et al.  :ibid.; 416, 1970.

4)Hunter, P. A. et al.  :ibid.,41285,1973.

5)上由 泰  他 編 :感染症学=基礎と臨床,204,1982.
メジカルビュー社

【文献請求先・製品情報お問い合わせ先】
武田薬品工業株式会社 医 薬学術部 く すり相談室

〒103-8668 東京都中央区日本橋二丁目12番 10号

フリーダイヤル 0120-566-587

受付時間9:00～17:30(土 日祝日・弊社休業日を除く)

製造販売(輸対元

武田薬品工業株式会社
〒540-8645大阪市中央区道修町四丁目1番 1号

HO
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添付文書案



Ⅲ200X ttX月改訂(第X版、効能・効果逍川こ↑→改訂)

32009年7月改訂(規制区分の変更)

, r , 1 た吉: E 菫:〕日l C R F F 手                                                        ‐

使用期限:外箱に表示

日本標準商品分類番号

876149

11効 能
口効果に関連する使用上の注意            :

1.進行期胃 MALTリ ンパ腫に対するヘリコパクター・ピロリ除菌治療の :
有効性は確立していない。                     :

2.特発性血小板減少性紫斑病において、重篤な出血のリスクが予測さ:

れる場合には、他の適切な治療撼を考慮すること。         :

3.早期胃癌に対する内視鏡的治療後胃以外には、今リコバクター・ピロ :

り除菌治療による胃癌の発症抑制こ対する有効性は確立していない。:

マクロライド系抗生回
日本薬局方 クラリスコマイシン錠

*品ん麒♂響ヨ現ズ霧 200

伽 :』αム郷

承認番号 3AM 251

獅 噂 1991年5月

販売開始 1ee1+68

赫 果 2∞9年3月

効能追加 2∞X tt X月

再評価結果 2004年9月

クラリスロマイシン製剤

:              :1薫あ』者[1相写作Ⅲ
【組成口性状】          |

2.り鰊 症

(適応菌轡

本剤に感性のマイコバクテリウ

ム属

〈耐

マイコ′`クテリウム・アビウム

コンプレッタス(MAC)症 を含

む非結核性抗酸菌症

通常、成人にはクラリスロマイシン

として1日 800mg(力価 を2回に分

けて経口け る。

なお、年齢、症状により適宜増減す

る。

3.ヘリコパクター・ピロリ感染症

く適応菌総

本剤に感性のヘリコバクター・

ピロリ

く譴自脇起用EE〉

胃漬瘍・十二指腸潰瘍週
MALTリ ン 腫ヾ、胸 晰

:減少性紫斑病、早期胃癌に対

する内視鏡的治療後胃におけ

るヘリコパクター・ピロリ感染症

通常、成人にはクラリスロマイシン

として1回 2∞mg(力価)、アモキシ

シリン水和物として1回 750mg(力

価)及びプロトンポンプインヒビタ
ー

のこ剤を同時に1日2回、7日間経

口投与する。

なお、クラリスロマイシンは、燿

に応じて適宣増量することができ

る。ただし、1回400mg(力価)1日2

回を上限とする。

腕 名 剤 形 外形・サイズ等

クラリス錠

2CXl

自色

フィルム

コラ ング錠

上面 下面 側面

●f ヽ

還ヾ`) ○ 〇

離
．＜ｍｍ＞
勝
＜ｍｍ＞
重
ｍ

Fu 86 約 田 約250

効 能・効 果 用 法・用 量

■―囃

〈適応菌秒

本剤に感性のブドウ球菌属、レ

ンサ球菌属、肺炎球菌、モラク

セラ(プランハメラ)・カタラ雪リ

ス、インラル三ンザ菌、レジオ

ネラ属、カンピロパクター属、ペ

プトストレプトコッカス属、クラミ

ジア属、マイコプラズマ属

〈詢自]電,EE〉

●表在性皮膚感染症、深在性

皮膚感染症、リンパ管・リン

パ節炎、慢性騰皮症

●外傷・熱傷及び手術創等の

二次感染

●HIF調剛 錫

●咽頭・喉頭炎、扁桃炎t急性

気管支炎、肺炎、肺膿瘍、慢

性呼吸器病変の二次感染

●尿道炎     |

●デ鞭 炎

●猾 炎

●中耳炎、副鼻腔炎

●歯周組織炎、歯冠周囲炎、顎

炎

通常、成人にはクラリスロマイシン

として1日 400mg(力価)を2回に分

けて経口投与する。|

なお、年齢、症状により適宣増減す

る。

淘 注意―医師等の処方せんにより使用すること
- 1 -



用法・用量に関連する使用上の注意  、          :

1.本剤の使用にあたうては、耐性菌の発現等を防ぐため、原則として感

受性を確認し、疾病の治療上必要なa/1 限ヽの期F・7の投与にとどめるこ

と。       '

2.非結核性抗酸菌症の肺マイコパクテリウム・アビウムコンプレックス

(MAC)席■び後天性免疫不全症候群(エイズ)にわ 播種性MAC症 の

治療に用いる場合、国内外の最新のガイドライン
'等を参考に併用療

法を行うこと。                          ｀

3.非結核性抗酸菌症に対する本剤の投与期間は、以稚 参照すること。

嫌 名 期 間

肺MA C症 排菌陰性を確認した後、1年 以上の投与継

続と定期的な検査を彿 ことが望ましい。ま

た、再発する可能性があるので治療終了後

においても定期的な検踏が必要である。

後天性免疫不全症候

群(エイズ)に伴う播

種性MAC症

臨床的又は細菌学的な改善が認められた

後も継続投与すべきである。

4免 疫不全など合併症を有さない軽症ないし中等症のレジオネラ肺炎

‐に対し、1日400mg分 2投与することにより、通常2～5日で症状は政

善に向う̀症状が軽快しても投与は 2～3週 間継続することが望まし

い。また、レジオネラ肺炎は再発の頻度が高い感染症であるため、特

に免疫低下の状態にある患者などでは、治腐終了後、更に2ん3週間

投与を継続し症状を観察する必要がある。なお、投与期間中に症状が

悪化した場合には、速や力ヽこレジオネラに有効な注射剤(キノロン系薬

剤なaへ の変更が必要である。

5.クラミジア感染自こ対する樹 の期 間は原則として14日間とし、

必ヨこ応じて更に投与期間を延長する。

6.本剤をベリコパクタニ・ピ由り感染症に用いる場合上プロトンポンプイ

ンにビタ■はランソプラゾールとして1回30mを、オメプラヅニルとして1

回20mg又はラベプラゾールナトリウムとして1回10mgのいずれが1

_ _ 叫 L _ 1 _ _ _ _ _ _ _ _ ‐:‐‐‐_ _ _ _ _ ‐―‐―‐―‐‐―――――・‐‐‐―‐‐1‐‐

【使用上の注意】

1.傾国勤騨与(次̀》麟剖二は個 こけ ること)

(1)他のマクロライド系薬剤に札 て過敏症の既往歴のある患者

(2)肝機能障害のある患者田闇鰤驀暗を悪化させることがある(「副作用」

の項参照)]

(3)腎機能障害のある患者[血中濃度が上昇するおそれがある(「薬物動

態」の項参照)、恥EE4t用」の項参園

(4)臨 のある患者[QT延長、心室頻拍(Torsades de p前僣sを含む)、心

室細動をおこすことがある(「副作用」の項参照)]

(5)高齢渚[「高齢者への投与」及び「薬物動態」の項参照

** 2 .選調要建薦醸,N t t n主意

本剤をヘリコパクター・ピロリ感染症に用いる際こは、アモキシシリン水

和物及びプロトンポンプインヒビター(ランソプラゾ
ール、オメプラゾール又

はラベプラゾールナトリウム)の添付文書に記載されている禁忌、慎重投

与、重大な副作用等の使用上の議 必ず確認すること。

3.相 互作用

結 ‖ま、肝代謝酵素チトクロームP450(CYP)3A4阻害作用を有すること

から、CYP3A4で代謝される薬剤と併用したとき、併用薬剤の代謝が阻禁

れ血中濃度が上昇する可能性がある。一方、本剤はCYP 3A4:こようて代

謝されることから、CYP3A4を 阻害する薬剤と併用したと 、本剤の代謝が

阻害され未変化体の血中鰤 吐昇する司1躙があり、また、CYP3A4を

誘導する薬剤と併用したとき、本剤の代謝が促進され未変化体のユ中濃度

が低下する可能性がある。[「薬物動態」の項参照]

(1)併用禁忌(併用ロエ こヽと)

薬剤名等 臨床症状=措置方法 機序・危険因子

ピモジド

〔オーラッカ

QT延 長、心室性不整脈

(Torsades de pdntesを

含む)等の心血管系副

作用力鰯罐されている。

本剤のCYP 3A4に対

する阻害作用により、

左記薬剤の代謝が阻

離 れ、それらの血中

濃度が上昇す可能性

がある。
エルゴタミン(エル

ゴタミン酒石酸塩、

ジヒドロエルゴタミ

ンメシル酸塩)含有

鋼

励 期

〔クリアミン〕

〔ジヒデルゴント〕

血管攣縮等の重篤な副

作用を起こすおそれが

ある。

(a併用注意(併用に注意すること)
薬剤陥等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

ジゴキシン 嘔気、嘔吐、不整脈等が

報告されているので、ジ

ゴキシンの血中濃度の

推移、自覚症状、心電図

等に注意し、異常が認

められた場合には、投

与量を調節する等の適

切な処穫罐鷲うこと。

本剤の腸内細菌叢に

対する影響により、ジ

ゴキシンの不活化が

抑制されるか、もしく

は 「糖蛋白質を介し

たジゴキシンの輸送

が阻害されることによ

り、その血中濃度が上

昇する。

テオフィリン

アミノラィリン水和

物

コリンテオフィリン

テオフィリン中毒症状

(痙攣、横紋筋融解症

等)が報告されているの

で、テオフィリンの血中

濃度の推移等に注意し、

異常が認められた場合

には、投ち選を赫 る

等の適切な処置を彿 こ

と。

本剤の CYP3A4に 対

する阻害作用により、

テオフィリンの代謝が

阻害され、その血中濃

度が上昇する。

ジソピラミド QT延 長、低血糖等が報

告されているので、心電

図、自党症状等に注意

し:異常が認められた場

合には、投与量を調節

する等の適切な処置を

行うこと。

本剤のCYP3A4に対
する阻害作用により、
ジソピラミドの代謝が

阻害され、その血中濃

度が上昇する。

tuvttvie> 嗜眠、眩彙、眼振、運動

失調等が報告されてい

るので、カルバマゼピン

の血中濃度の推移、自

党症状等に注意しヽ 異常

が認められた場合に

は、投与優を調節する等

の適切な処置を行うこ

と。          |

本剤の CYP3A4に 対

する阻害作用により、

カルバマゼピンの代

謝が阻謎 れ、その血

中濃度が上昇する。

シクロスポリン 腎障害等が報告されて

いるので、シクロスポリ

ンの血中濃度の推移、

腎機能検査値等に注意

し、異常が認められた場

合には、投与量を調節

する等の適切な処置を

行うこと。

本剤の CYP3A4に 対

する阻害作用により、

シクロスポリンの代謝

が阻害され、その血中

濃度が上昇する:

-2-



薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

タクロリムス水和物 クレアチエン上昇等が報

告されているので、タク

ロリムスの血中濃度の

推移t腎機能検査値等

に注意し、異常が認めら

れた場合には、投与量

を調節する等の適切な

質嬌彗を彿 こと。

本剤の CYP3A4に 対

する阻害作用により、

タクロリムスの代謝力=

阻黙 れ、その血中濃

度が上昇する。

クマリン系抗凝血

剤

ワルフアリンカリ

ウム等

プロトロンビン時間延長

等が報告されているの

で、血液凝固能検査値

等に注意し、異常が認

められた場合には、投

与量を調節する等の適

切な処置を有うこと。・

本剤の CYP3A4に 対

する阻害作用により、

左記薬剤の代謝が阻

養 れ、それらの血中

濃度が上昇する可能

性力`ある。

ベンブジアゼピン

系薬剤

CYP3A4で 代謝

される薬剤

トリアゾラム

ミダゾラム等

傾眠等の中枢神経系抑

制作用の増強が報告さ

れているのでt異常が

認められた場合には、

投与を中止する等の適

切な処置を術 こと。

本剤の CYP3A4に 対

する阻害作用により、

左記薬剤の代謝が阻

謎 れ、それらの血中

濃度が上昇する可能

性力`ある。

エレトリプタン臭化

水素酸塩

エレトリプタンの作用が

増強される可能性があ

る。

本剤の CYP3A4に 対

する阻害作用により、

エレトリプタンの代謝

が阻塾 れ、その血中

濃度が上昇する可能

性がある。

カルシウム拮抗剤

CYP3A4で 代謝

される薬剤

ニフエジピン

ベラバミル塩

酪

血圧低下(ふらつき、脱

力感、嘔気)、頻脈、徐脈

等が報告されているの

で、異常が認められた

場合には、投与を中止

する等の適切な処置を

行うこと。

本剤の CYP3A4に 対

する阻害作用により、

左記薬剤の代謝が阻

害され、それらの血中

濃度が上昇する可能

性がある。

エプレレノン エプレレノンの作用が増

強される司朧性がある。

本剤の CYP3A4に 対

する阻害作用により、

エプレレノンの代謝が

阻害され、その血中濃

度が上昇する。

イトラコナソール イトラヨナゾールの作用

が増強される可能性が

ある。

本剤の CYP3A4に 対

する阻害作用により、

イトラコナゾ=ル の代

謝が阻整 れ、その血

中濃度が上昇する。

シンバスタチン

アトルバスタチン

カルシウム水和物

口′駄 タチン

(国内未承調

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

特徴とし、急激な腎機能

悪化を伴う横紋筋融解

症があらわれやすいの

で、筋肉痛、脱力感等の

症状及び CK(CPK)上

昇、血中・尿中ミオグロ

ビン上昇等の検査値異

常に十分注意し、異常が

認められた場合には、

投与を中止する等の適

切な処置を彿 こと。

本剤の CYP3A4に 対

する阻害作用により、

左記薬剤の代謝が阻

害され、それらの血中

濃度が上昇する可能

性がある。

腎機能障害のある患

者には特に注意する

こと。

薬剤名等 臨閑□寿措置方法 機序・危険因子

スルホニル尿素系

雌 硼

グリベンクラミド

等

低血糖(驀 に至る

ことがある)が報告され

ているので、異常が認

められた場合には、投

与を中止し、ブドウ糖の

投与等の適切な処置を

有うこと。

機序は明確ではない

が、本剤との併用によ

り、左記薬剤の血中濃

度が上昇する可能性

力`ある。

コルヒチン コルヒチン中毒症状(汎

血球減少、肝機能障害、

筋痛、腹痛、嘔吐、下

痢、発熱等)が報告され

ているので、異常が認

められた場合には、投

与を中止する等の適切

な処置を彿 こと。

本剤の CYP3A4に 対

する阻害作用により、

コルヒチンの代謝が

阻養 れこその血中濃

度が上昇する可能性

がある。.

ジエノゲスト ジエクゲストの作用が増

礎 れる可能性がある。

本剤の CYP3A4に 対

する阻害作用により、

ジエノゲストの代謝が

阻謎 れ、その血中濃

度が上昇する。

ホスホジエステラ
ーゼ5阻害剤

シルデナフィル

クエン酸塩等

左記薬剤の作用が増強

される可能性がある。

本剤の CYP3A4に 対

する阻害作用により、

シルデナフィルの代

謝が阻識 れ、その血

中濃度が上昇すること

力鋼撻されている。

「lvプロテアーゼ阻

割

リトナビル

サキナビルメシ

ル酸塩等

本剤の未変化体の血中

濃度が上昇する可能性

力`ある。

また、サキナビルとの併

用において、サキナビ

ルの血中濃度が上昇

し、本剤の活性代謝物

の血中濃度が低下する

ことが縦 れている。

本剤と左記薬剤の

CYP3A4に対する阻害

作用により、相互に代

謝が阻害される。

デラビルジンメシル

競

デラビルジンの未変イじ

体の血中濃度が上昇す

ることが報告されてい

る。

また、本剤の未変化体

の血中濃度が上昇し、

活性代謝物の血中濃度

が低下することが報告さ

れている3

本剤とデラビルジンの

CYP3A4に対する阻害

作用により、相互に代

謝が阻謎 れる6

エファビレンツ

ネビラピン

本斉1の未変化体の血中

濃度が1邸 し、活性イt謝

物の血中濃度が上昇す

ることが報告されてい

る。

左記薬剤の CYP3A4

に対する誘導作用に

より、本剤の代謝が促

避 れるも

リファンピシン 本剤の作用が減弱する

可能性があるので、そ

の場合には、投与を中

止する等の適切な処置

を有うこと。

リファンピシンの

CYP3A4に対する誘導

作用により、本剤の代

謝が促進され、本剤

の未変化体の血中濃

度が約 1/8に低下す

るとの判繕議'ある。

リフアプデン ぶどう膜炎等が報告さ

れているので、異常が

認められた場合には、

投与を中止する等の適

りな女鰤番を行うことも

本剤の CYP3A4に 対

する阻害作用により、

リファプチンの代謝が

阻謎 れ、その血中濃

度が上昇する。



4 .脚

螂

承認時:総症例3β94例(成人2885例、小児却∞例)中、副作用は成人

96例(333%)、小児21例(2“%)合 計117例(3ω%)に 認められた。副作

用の種類は主に腹痛、下痢等の消化器症状で成人84件、小児20件、合計

104件 (267%)で あった6臨床検査値の変動は、ALTIGPTp上昇(成人

2“0/6、小児 205%)、ASTCCOつ上昇0秋 17%、 小児 205%)、好酸球

増多(成人152%、′卜児368%)が 主鳩 のであつた。

再審査終了時:市販後の使用成績調査において総症例 22,964例(成人

16,897例、小児 6“7例 )中、副作用は成人 129例 (Q76%)、小児 54例

(Q89%)合計 183例 (Q80%)に認められた。その主なものは発疹 41件

CO.18%)、下痢 32件 (Q14%)であった。また、主な臨床検査値の変動は、

ALTCGPTp上昇70件 (1裕5%)、ASTCGOTp■昇63件 (1湘%)、好酸球増多

40件(1“%)であつた。

後天性免疫不全症候鮮(エイズ】こ伴う播種性マイコ′`クテリウム・アビウ

ムコンプ陵"ス (MACD症

承認時:日本国内における後天性免疫不全症候群(エイズ)にイ朽 播種

性マイコパクテリウム・アビウムコンプレツクス(MAC)症を対象とした臨床

試験では総症例6例中、副作用は2例(333%)に認められ、副作用の種類

は腹痛及び肝機能検査異常であうた。

W10臨 床試験:米国における後天性免疫不全症候群(エイズ)に伴う

播種性マイコパクテリウム・アビウムヨンプレックス(MAC)症を対象とした

臨床試験では総症例496例中、副作用はlol例(365%)に認められた。日1

作用の種類は主に嘔気(19Ю%)、嘔吐(127%)、味覚倒錯(8.7%)、腹痛

(73%)、下痢(a7%)、等416件であつた。

自漬瘍,十二指腸漬癌におけるヘリコバリ‐ ・ピロリー

(アモキシシリン水和物及びランソプラゾールとの併用の輸

承認時:国内で行われた試験では430例中217例(m5%)に 、外国で行

われた試験では548例中179例(327%)に臨床検査値の異常を含む副作

用力壇蹄られている。                  , ‐

― 了時:市販後の使用成績調査において総症例3491例中318例

(9.1%)に臨床検査値の異詫 含む冨l14t用が認められている。

(アモキシシリン水和物及びオメプラゾールとの併用の場合)

承認時:国内で行われた試験では513例中273例(532%)に副作用が認

められている。[用法・用量変更時の製造販売後臨床試験を含む]

再審査終了時:市販後の高齢者に対する特定使用成績調査において総

症例473例中40例 (85%)に臨床検査値の蹄 含む副作用力壌わられ

ている。              |

(アモキシシリン水和物及びラベプラゾールナトリウムとの併用の場合)

承認時:国内で行われた試験では 508例 中 205例 “M%)に 副作用

が認められている。

(1)重大な副作用

1湾有"、 アナワィラキシ¬様症状(頻度不明):シヨック、アナフィラキ

シー様症状(呼吸困難、痙摯:発赤等)を起こすことがあるので、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

酪 行うことき

2) Q T延長が動 “品 雌 d O  p O i山督 沿 )、心出 回 (麹率

助 :QT延長、心室頻拍(Torsades de pointesを含む)、心室細動があ

らわれることがあるので、観察を十分に行い、異常が認bられた場合
‐
には、投与を中止し、適切な処置を待 ことさなお、QT延 長等の心疾

患のある患者には特こ注意すること『慎重投与」の項参劇 :

3)劇症肝炎、肝機能障害、責疸、肝不全(頻度不明):劇症肝炎、

ASTCGOつ、ALTCGPTI、γ―GTP、LDH、AI Pの上昇等をわ 肝機能障

害、黄疸、肝不全があらわれることがあるので、観瞭を十分に行もヽ、

異常が認められた場合には、投専を中止し、適切な処置臼"こ と。

4)mll晰輌沙、汎血畷潔λ融 商印L自 血球減少、動    (頻

度不明):血小板減少、汎血球減少、溶血性貧血、自血球減少t無顆

粒球症があらわれることがあるので、定期的に緩 イうな職

十分に行い、異常が認められた場合には、投与を中止し、適切は処置

を衛めこと̀

5)―        (晦― JOhnson翻 、

症“品 mid― 歯 絲 :TEN)餞 機不明):虜構粘師 朧

(Steven_」6hnsOn m、 中毒性表皮壊死融解症(Toxic Epderrrlal

Necroいも:TEN)があらわれるFとがあるので、観難 十分に行い、

異常が認められた場合には、投与を中止し、副腎皮質ホルモン剤の

投与等の適切な処置を彿 こと。

6)倒E症候群・間費性肺炎(ま剛ンドlD:発熱、咳嗽、呼吸困難、胸部X線

異常、好酸球増多裳 イ→ PIE症候群・間質性肺炎があらわれること

があるので、このような症状があらわれた場合には、投与を中止し、

副腎皮質ホルモン剤の投与等の適切な処置を彿 こと。

7)偽膜性大腸炎、出血時   (頻度不明)撃勝鍛大腸炎、出血性大

腸炎等の重篤な大腸炎があらわれることがあるので、腹痛t頻回の

下痢があらわれた場合には、投与を中■L、適切な処置を̀ うこと。

8)横麒筋融解症(頻度不明):筋肉痛、脱力感、CKICP10■昇、血中及び

尿中ミォグ●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、観瞭を十州こイ■ 、ヽ異常が認められた場合には、投ちを中

止し、適切な処置を彿 とともに、横紋筋融解症による急性腎不全の

発自こ滞 ること。

9)痙摯(頻度不明):痙攣(強直間代性、ミオクロヌス、意識消失発作等)

があらわれることがあるので、観察をfFlこイれ 、ヽ異常が認められた
.場
合には、投与を中■L、適切な処置を彿 こと。

10)アレルギ=性紫斑病(頻度不明):アレルギー性紫斑病があらわれ

ることがあるので,観瞭を十分に行い、異常が認められた場合には、

投与を中止し、適切は処置をわ こと。

11怠性野不全(頻度不明):急性腎不全があらわれることがあるので、

観察を十分に行t 、ヽ乏尿等の症状や血中クレアチ■ン値上昇等の腎

機能低下所見が認められた場合には、投与を中止し、適切な処置を

行うこと。 ‐

(2X10mO副 作用

下記のような副作用があらわれた場合には、症状に応して、適切な処置

を行うこと。

Ql～ 57,日 高 0 1シ妹満 嚇 明

麟 発が 癌痒感

精神神経系 和 幻響

規 当調潔

碑

せんP

牌

酬 味覚異常

0こがみ等)

鼎

聴力低や

蝶 が

,肖イ麟揚 嘔気

嘔吐

胃螂

腹部膨満感

麟

下痢

鰤

軟使

口内炎

舌炎

舌変色

口腔内びらんD

胸やけ

口渇

歯牙変色瀞

嫌 好酸球増多

中枢神経系 めまい ぽ
しびれ(感)洵

朧 ASTIGOつ塀

肛 T(GFつ螺

γ―GTP上 昇

LDH螺

Al―P上 昇

その他 倦怠感

醸

駆

カンジダ症P

が

熱

麟

CKCCPЮ上昇わ

濁 あらわれた場合には投与を中止すること。

-4-



5%以 上 1～5%未 満 01～1%未満

縣 めまい

不眠症

馳

神経過敏症

感覚異常

麟

魏

幻覚

揮珊 多

蹴 跡

偏執反応

椰 炎

椰

酬 晰 獅

鴫

囃

結膜炎

,肖イ暇 岐
嘩
麟
勅

動

消化不良

翻

鰤

おくび

口渇

舌炎

舌変色

蝦 しやつくり

澱 撻モニリア症

皮膚 鬱 蜘

… 疹

蟻

織

紫斑皮疹

発汗

肝臓 ASTCCOTp上

昇

AI P導

ALTCGF→上昇

腸嘩

肝炎

ビリルビン上昇

腎臓 BUN_L昇

クレアチニン上昇

鵬 アミラーゼ上昇

筋・骨格 筋肉痛

関節痛

全身症状 赫

無力症

モニリア症

疼痛

発熱

麟

さむけ

光線過敏性反応

その他 酵素上昇

高尿酸血症

(3)米国における後天僣壺頭日嗜鯛醐閣羊(エイズ)に櫛 播種性マイコパク

テリウム・アビウムコンプレ ス(MAC漸睦猿博とした臨床試験で認め

られた副作用

(4トリコパタター・ピロリー こ対する除菌瞭法0剤併Dで 認められた

醐

表中の副作用!              全 ての除菌療法(3剤 併

用)の承認時(アモキシシリン水和物及びオメプラゾールとの併用の場合

の用法・用量変更時の製造販売後臨床試験を含む)の国内臨床試験成績

に基づいている。

注1)このような場合には投肯を中止すること。

注2)観際を十分に行い、異常が認められた場合には投寺を中止するなど

の適切… こと。

なお、アモキシシリン水和物及びランソプラゾールとの併用の場合にお

いて、外国で行われた試験で認められている副作用(頻度 1%以 上)は次

のとおりである̀

5%以 上 1～5%綿

,肖イ曙 T・FK137%)

味覚異獣9.9%) 炎
訃
訥
談

その他 醸

めまい .

腟モニリア症

5 .― A O鱗

一般に高齢諸では、生理機能が低下しており、高い血中濃度が特続する

おそれがあるので、慎重に投与すること[「梨物動蜘 の項参照。

6.妊婦、産婦、… の投与

(1)動物実験で、母動物に毒性があらわれる高用量において、胎児毒性

(心血管系の異常、口蓋裂、発育遅征等)が判浩されているので、妊婦又

は妊肥 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。

なお、国外における試験で次のような報告がある。SD勇しット(15～

150mag/日 )及びCD l系マウス(15～lα勧噌υ 日)において、それ

ぞれ母動物に毒性があらわれる最高用量0ッ ト胎児に心血管系異常

並びにマウス胎児に口蓋裂が認められた。また、サル(35～70mg/V

日)において、母動物に毒性があらわれるЮ喫みノ日で9例中1例に低

体重の胎児がみられたが、外表、内臓、骨格には異常は認められなか

5%魔 1～5%紡 1%未 満

,肖イ曙 下嶽 1駅"

鞭 13."

味覚異常

腹痛

腹部膨満感

国内炎

翻

食道炎

口渇

悪い

舌炎

胃瑣雌鎖自流

胸やけ

十二指腸炎

嘔吐

離

螂

」L河マ注2 好中球減少

疇 多

貧血

白血球増多

n/1國

肝勝 a ASTCGOD■ 昇

ALTCCPD■ 昇

LDH上 昇

γ守 上昇

AI P上昇

ビリルビン上昇

その他

ヽ

尿蛋白陽性

トリグリセライド上

昇

総コレステロール

上昇・減少

剛

尿酸上昇

倦怠感

熱

嫌

発熱

QT延 長

カンジダ症

駆

血圧上昇

蹴

ヽ 5%以 上 1～5%未 満 1%未 満

過貯 。 鬱 ‐ 鮮

嚇 頭痛

しびれ感

めまい

眠気

不眠

うつ状態

-5-



つた。

また、ラツトにクラリスロマイシン(160mng/日 )、ランソプラゾール

(50m♂嘔/日)及びアモキシシリン水和物(500mag/日 )を併用投与じ

た試験において、母動物での毒性の増強とともに胎児の発育抑制の増

強が認められているし

さらに、ラットにクラリス回マイシン(50暉みノ日以上)、ラベプラゾー

ルナトリウム(211製みy日 )及びアモキシシリン水和物(4∞mng/日 以

上)を4週間併用投与した試験で、雌で栄養状態の悪化が認められてい

る:

(2)ヒト母乳中へ移行することが報告されているので、授乳中の婦人には、

利軸購「中は中諄睦避!撻せること。    .

なお、動物実験(ラット)の手じ十中濃度は、血中濃度の約2.5倍で推移
した。

フ.小児等べの投与

低出生体重児および新生児に対する安全性は確立していない(使用経

騨 海 い ) 6

8.適用上の注意

(1)レジオネラ肺炎の治療において単独で使用することが望ましいが、患者

の症状に応じて併用が必要な場合には以下の報告を参考に併用する薬
剤の特徴を考慮し選択すること。

1)中等症以上の患着こリフアンピシンと併用し有効との琳繕テがある。

Э力Й″抗菌力の検討において、本剤とレボフロキサシシまたはシプロ

フロキサシンとの併用効果(相乗ないし相加作用)が認められたとの

報告がある。

②投与時:健常人での薬物動態試験で天然ケイ酸アルミニウムと併用した

場合、本剤の吸収が低下するとの報告がある。      .

(釧鵜削交付時:PIP包 装の薬剤はP:Pシ ートから取り出して服用するよう

指導すること。(門P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

報整 れている)

9。その他の注意            ,

(1)ラットにアモキシシリン水和物(2価 g/υ 日)とランソプラゾール

(15mag/日 以上)の4週間併用経口投与した試験、及びイスにアモキ

シシリン水和物(500mag/日 )、ランソプラゾール(1∽喫みノ日)、クラ

リスロマイシン(25mag/日 )の4週間併用経口投与した試験で、アモキ

シシリン水和物を単独あるいは併用投与した動物に結晶尿が認められ

ているが、結晶はアモキシシリン水和物が排尿後に析出したものであり、

体内で析出したものではないこと力W轟 されている。

(2ン劇コパクター・ピロリの除菌判定上の注意:ランソプラゾール等のプロ

トンポンプインヒビターやアモキシシリン水和物、クラリスロマイシン等の

抗生物質の服用中や投与終了直後では、。C尿 素呼気試験の判定結果

が偽陰性になる可能性があるため、13c_尿素呼気試験による除菌判定

を行う場合には、これらの薬剤の投与終了後4週以降の時点で実施する

ことが望ましい。

【薬物動態】

1 . 血 朝 腹           .

(1)健康成人、小児
a.0

健康成人に 200mg、400mg(力価 を、また小児に5mg(力価)/kgを空

腹時単回経口投与したときの平均血中濃度及び各パラメーターの値は

以下のようであつた。なお、個体間のバラツキは少なく、食事二よる騨

もほとんど認められなかつた。また、アモキシシリン水和物、ランソプラ

ゾール又はオメプラゾ=ル と併用して 4∞mg(力価)を空腹時単回経ロ

投与したときの平均血中濃度及び各パラメーターの値は以下のようであ

った。                      |

注1)アモキシシリン水和物1,D電 、ランソプラゾール30mg

注2)アモキシシリン水和物lα崩ttオ メプラゾール20mg

アモキシシリン水和物、ラベプラゾールナトリウムと併用して400mま力価

す
1日
ζ回
7日間鯖+12回 )反復経甲投与したときの平均血中濃度及び各

パラメーターの値は以下のようであった。

注1)肝代謝酵素チトクロニム P4502019遺 伝子型

EM;extens卜"metabolizer

剛 ;p。。r metabolizer

注aア モキシシリン水和物750mg、ラベプラゾールナトリウム範

(2)腎機創郭章堪詳音
41

腎機能正識 種 な々程度の腎機能障害者に200mg(力働を空腹時単

回経口投与し、クレアチニンクリアランス(Ccのとその体内動態との関係を

検討した結果、腎機能の低下に出 てCmax、AUCは 増加、Tl″は延長した

(測定法:Bioassayp。

(3)儒誦欝月旨51 i

重篤な基礎疾患のない66～82歳(平均722歳 )の地 名に200mg(カ

価)を空腹時単回経口投与し、その体内動態を検討した結果t健常成人と

上ヒベるとTmax、TI″はほぼ同様であったが、crrlax、AUCは 明ら力ヽ こ高か

もた(測定法:B晟ssayp。

2 .… 6 )～1 1 )

健康成人における唖粥ままた、患者における喀痰、気管支分泌物等への

移行性を測定した結果、それぞれの組織への移行は良好でt血清中濃度

と同等もしくはそれ以上の濃度を示した`また、皮膚、扁桃、上顎洞粘膜等

測定法
Cmax

(μgttD

Tmax

(hめ

TI″

(h→

AUC

(μgn

鰤
=晦

アモキシシリン

水和物、ランソプ

ラゾール併用時
注1)

HPLC

期 琳
139' 20 45 10“

HPLC

代謝物
Q78 74 8″

F―
-113MIJり「rIII
アモキシシリ
ン水和物、オメ
プラゾール併
用鮮 a

HPLC

期 琳
1 . 3 4 18 1022

HPLC

代謝物
081 2Ю 9.84

4蜆 (h=6)

5m,/“g

HPLC

期 継
105 14 13 3.54

HPLC

代謝物
008 : 4 32 ユ37

測定法

C m a x

(μg"D

Tmax

(hrD

T l″

( h r )

AUC.・2

(μ g・

囲

成人(EM瀾'、F10
400mg、アモキシシ

リン水和物、ラベプ

ラゾァルナトリウム

併用時“

HPLC

趨 撚
2“ 24 6“ 175Kl

HPLC

イ1こ言身1 1タリ
082 765

扇ン(PM注1、祠

400mg、アモキシシ

リン水和物、ラベプ

ラゾー=け トリウム

併用時コ

HPLC

親 継
199 449 14Ю8

HPLC

イ」こ言身1 lψり
005 解 8お

クレアチニン

クリアランス

(mL/min)

Cmax

(μ細

Tmax

(hめ

Tl″

(hの

AUC

(μgbを0

Ccr≒1001n=D

Ccr≒ 501n■D

Ccr≒ 301n=D

Ccr≒ ]い=5)

2Ю2

215

255

3 . 5 4

124

189

Q96

1“

狙

574

469

6 1 3

8鯛

2169

1873

86.89

Cmax

(μ網

T m a x

( h r )

Tl″

(hrl

AUC

(μgしをD

扁謝齢M旨(h=3) 3,2 " 4 2 1920

測定法
Cは

(μg行0

Tmax

(hめ

TI″

(h→

AUC

(μ『″m

威メ6=め 20電 ― 4" 898

麒 G=0400x … 22 ″ 20.30
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の組織中濃度はほとんどの例で血清中濃度を大きく上まわつた。なお、ヒト
血清蛋白結合率は42γ50%であつた。

3.ftHI搬 珈a～1,

ヒト肝ミクロソームを用いた力Й″試験において、本剤は主として CYP

3A4で代離 れることが縦 れている。また、CYP3A4に 対する阻害作用

を村 る。
ヒトにおける主代謝物は 14位水酸化体であり、血清中には未変化性
ほぼ同量存在し、尿中には投与後 24時間までに 30～50%が 主に未変化

体及び 14位水酸化体としてり開墜れた:

【臨床減燿引いか

1皮 膚科領域感染症、肺炎、慢性呼吸器病変の二次感染、篇桃炎、中耳

炎、歯科口腔外科領域感染症、後天性免疫不全症候群(エイズ)にわ

播種性マイコパクテリウム・アビウムコンプレックス(MAC)症に対するニ

重盲検比較試験、及び胃漬瘍・十二指腸潟嚇こおけるヘリコパクター・ピ
ロリ感染症に対する二重盲検比較試験、オープン試験で本剤の有用性
が認められた。

2.下記の疾患に対する二重盲検比較試験を含む臨床試験により本剤の

有用性が認められた。

して1回 750mg(力価)及びランソプラゾールとして1回 30mgの 3剤を

同ntlこ1日2回7日間経口投与。

注aク ラリス回マイシンとして1回 400mg(力価 、アモキシシリン7kFn物と

して1回 750mg(力価 及びランソプラゾールとして1回 30mgの 3剤を

同時に1日2回7日間経口投与。

注3)十二指腸潰瘍におけるヘリコパクター・ビロリ感染症患者を対象とし

た臨床試験(クラリスロマイシンとして1回 5∞mg(力価)、アモキシシ

リン水寵彰はして1回 lα》電(力価)及びランソプラゾ=ル として1回

30mgの 3剤を同時に1日2回経目的 。承認の効能・効果、用法・用

量馳 る[「効能・効果、用法・用コ の項参照

注4)十二指腸潰瘍等におけるヘリコパクター・ピロリ感染症患者を対象と

した臨床試験(クラリスロマイシンとして1回 250mg(力価)、アモキシ

シリン水和物として1回 却∞mg(力価)及びランソプラゾールとして1

回30mgの 3維 同時に1日2回経口枷り。承認の効能・効果、用法リ

用盪 異なる『効能・効果、用法・用麹 の項参園

注5)クラリス回マイシンとして1回 400mg(力価)、アモキシシリン水和物と

して1回 750mg(力個 及びオメプラゾールとして1回 20mgの 3剤唐同

時に1日2回7日間経口投与。

注6)クラリスロマイシンとして1回 200mg(力価)、アモキシシリン水鷹物と

して1回 750mg(力価)及びオメプラゾールとして1回 20mgの 3剤を同

時に1日2回7日間経口投与(国内の製造販売後臨嗣 。

注7)クラリスロマイシンとして1回 400mg(力価)tアモキシシリン水和物と

して1回 750mg(力価)及びオメプラゾールとして1回 20mgの 3剤を同

時に1日2回7日間経口投与(国内の製造販売い 。:

注0ク ラリスロマイシンとして1回 500mg(力価)、アモキシシリン水和物と

して1回 lan嘔 (ヵ価 及びオメプラゾールとして1回 20mgの 3剤を

同時に1日2回経口投与。承認の効能,効果、用法・用髭 異なる[「効

能・効果、用法・用動 の項参劇

注0ク ラリスロマイシンとして1回 200mg(力価)、アモキシシリン水和物と

して1回 750mg(力価)及びラベプラゾールナトリウムとして1回 10mg

の3剤睦同時に1日2回7日間経口投与。

注10)クラリスロマイシンとして1回400mg(力価)、アモキシシリン水和物と

して1回 750mg(力価)及びラベプラゾールナトリウムとして1回 10mg

の3剤を同時に1日2回7日間経口投与。

注 11)胃。十二指腸潰瘍等におけるヘリコパクター・ピロリ感染症患渚を対

象とした臨床試験(クラリスロマイシンとして1回 500mg(力価)、アモ

キシシリン水和物として1回 lαD昭 (力価)及びラベプラゾールナトリ

ウムとして1回20mgの3剤を同ntlこ1日2回経口投与)。承認の効能・

効果、用法・用鍛 る[「効能・効果、用法・用地 の項参園

疾 患  名
有効率(%)

【勧 嘘 】

胃潰瘍・十二指腸潰瘍におけるヘリコパクタ
ー:ピロリ感染症(陶菌わ

(ランソプラゾールとの併用の場合)

胃鵬      御 ∞mびLD

け
カ

十二指腸潰瘍 “ 諭曜澤0

け
a

.(米国:14日間投与澤Э

(米国:10日間投与澤。

(英国:7日間投ち丼0

けメプラゾールとの併用の場合)

胃・十二指腸潰瘍 K8∞曜丼つ

ぃ
61

ぐ】〕)m唱ツ主つ

(海外:十二指腸績瘍膵0 ‐

("ウト:胃鋤 注D

Oベ プラゾールナトリウムとの併用の場合)

胃濃鵬F     御 ∞mがD

C800m♂0.

十二指腸潰瘍 “ m崚膵0

(崎
10

胃・十二指腸潰瘍

(米国:10日間投与丼
・)

(米国:7日間が
・)

(欧州:7日間投専丼つ

87α84/961

89ズ 83/90p

911(32/90

83.ズ82/90

87∝197/220

83.7(103/120

ミヽ103/110

78よ 89/110

81.1(116/1431

mal16/145p

964106/110

79ズ 38/40

87.7157/60

89.7C61/60

83a45/50

87a36/41)

86α147/171)

84憲140/166)

93よ61/651

注1)クラリスロマイシンとして 1回 200mg(力個 、アモキシシリン

疾 患  名
有効率(%)

【有効以上】

朗 鞭 難

(表在性皮膚感染症、深在性皮膚感染症、リン

パ管・リンパ節炎、慢性膿皮症、外傷・熱傷及

び手術創等の二次感染)

767 (355/463)

呼吸器感染症

(咽頭・喉頭炎t扁桃炎t急性気管支炎t肺

炎、肺騰瘍、慢性呼吸器病変の二次感染)

81.9(749/914)

尿道炎 870 (314/361)

子宮頸管炎 846 (121/143)

… 雑

(中耳炎、副鼻腔炎)

663 (155/232)

酬 口肥タト澤晰測域離

(歯周組織炎、歯薩周囲炎、顎炎)

830(254/306)

その他の感染症

(肛門周囲膿瘍、感染性腸炎)

1∞ (9/9)

後天性免疲不全症候群(エイズ)に伴う播種性

マイコ′`クテリウム・アビウムコンプレラクス

(MAC)症

日本

(米D

5 0 0 ( 2 / 4 )

(770(114/148))

-7-



【軸
1.競直ヨイ庁ヨ鋤

～391                i

(1)ブドウ球菌属、レンサ球菌属、肺炎球菌の好気性グラム陽性菌、モラク

セラ(ブランハメラ)・カタラニリス、インフルエンザ菌、レジオネラ属、百

日咳菌、カンピロパクター属等の―部のグラム陰性菌、ペプトストレプト
コッカス属、クラミジア属、マイコプラズマ属、マイコ′`クテリウム・アビウ

ムコンプレックス(MAC)及びヘリコパクタニ・ピロリに抗菌作用を示し、

その作用は他のマクロライド系抗生物質と同等以上である。
一方、各種

感染症モデルにおいては、本剤の良好な組織移行性を反映し、更に優

れた防御及び治療効果を示す。   '

(2)ヒト主代謝物 14位水酸化体の抗菌力は、ブドウ球菌属等に対しては未

変化体とほぼ同等であるが、マイコバクテリウム・アビウムコンプレック

ス(MAC)及びヘリコパクター・ピロリに対しては未変化体より弱い。

2`作勝
402

細菌の70Sリボソームの 50Sサブユニット酷 合し、蛋自合厳 阻害す

る。

【有効成分に関する理イ帥 見】
一般名:クラリスロマイシン(」AN)

olariulromycin(」AN,INN)

化=学イ呂:●ノ73S4S5R6′ 8屁10屁1lR 12S 13… ,4

6-Trideor3-dimethylamino―β―D―″               ｀
hexoppnO¨ 対>〔X2,6-dideov3-a‐methyI‐3‐ひmethJ―″
―L―励げhexopymnoWoxy111,12-

dihydrox「6卜methoxy=24,6,8,lQ12-hexamethyl―

9-oxopendecan-13-olide

(日局に準鵬

略 号:CAM            ‐

lili,1::ョ」こ:

Cヽ

分子式:C38喝N013                  -

分子量:74705

性 状:白色の結晶性の粉末で、においはなく味は苦い。アセトン又はク甲
ロホルムにやや溶けやすく、メタノールtエタノTル (95)又はジエチ

ルエーテルに溶けにくく、水にほとんど溶けない。

融 点:220～227℃           ‐      .

【承詔M目牛】

0後 天性免威不全症候群(エイズ)に伴う播種性マイコパクテリウム・アビ

ウムコンプ励 ス(MAC)症

今後、― 期間の終了までは、後天性免疫不全症候群にわ 播種性

マイ当パクテリア感染症について国内で使用される症例に関しては、可

能な限り全投与症例を市販後調査の対象とし、本剤が他剤と併用される

ことを踏まえて、臨床効果、冨1作用、併用薬、及び薬物相互作用等に関

して7~‐ の収集を行い、再審査の申請資糧 して提出すること。

【(Iり蓋に】

P T P l ∞錠、P T P 5 0 0 錠          ‐

山医薬品淵式会社
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Ⅲせん暉品やクラリシッド
°
錠200mg

くクラリスロマイシン錠〉

■禁忌(次の患者には投与しないこと)

(1沐剤に対して過敏症の既往歴のある患者

(2)ピモジド,エルゴタミン含有製剤を投与中の患者 〔「相互

作用」の項参照〕

701405/Rxx

*20xx ttx月歯訂(第2x腕
2010年3月改訂
貯法 :室温保存
使用期限 :ラベル,ケ ースに記載

日本標準商品分類番号

876149

承認番号マクロライド系抗生物質製剤

日本薬局方 ク ラリスロマイシン錠

⑬登録商標

(アボットラボラトリーズ所有)

20300AIZ00254000
薬価収載
1991年5月
販売開始
1991年6月
再審査結果
21X19年3月
効能追カロ*

20xx ttx月
:再評価結果
200449月

く効能 ・効果に関連する使用上の注意〉
*

(1)進行期胃MALTリンパ腫に対するヘリコバクター・ピロリ除菌

治療の有効性は確立していない.

(2)特発性血小板減少性紫斑病において,重 篤な出血のリスクが

予測される場合には,他 の適切な治療法を考慮すること,

(3)早期胃癌に対する内視鏡的治療後胃以外には,ヘ リニバクタ
ー・ピロリ除菌治療による胃癌の発症抑制に対する有効性は確

立していない.

く用法 ・用量に関連する使用上の注意〉
*

(1)本剤の使用にあたうては,耐 性菌の発現等を防ぐため,原 則

として感受性を確認し,疾 病の治療上必要な最小限の期間の

投与にとどめること:

(2)非結核性抗酸菌症の肺マイコ′ヽクテリウム ・アビウムコンプ

レックス (MAC)症及び後天性免疫不全症候群 (エイズ)に 伴

う播種性 MAC症 の治療に用いる場合,国 内外の最新のガイド

ラインD等を参考に併用療法を行うこと.

(3)非結核性抗酸菌症に対する本剤の投与期間は,以 下を参照す

ること。

疾患名 投与期間

肺MA C症 排菌陰性を確認した後,1年 以上の投

与継続と定期的な検査を行うことが

望ましい.ま た,再 発する可能性が

あるので治療終了後においても定期

的な検査が必要である。

後天性免疫不全症候

群 (エイズ)に 伴 う

播種性 LIAC症

臨床的又は細菌学的な改善が認めら

れた後も継続投与すべきである.

注意一医師等の処方せんにより使用すること

Klaricid°

■組成・性状

販 売 名 ク、ラリt/ッド錠200mg

属 分
・
言 菫 1錠中 日局クラリスロマイシン200m蒼(力価)

添 加 物

カルボキシメチルスターチナトリウム,トウモロコン
デンプン,ヒ ドロキシプロピルセルロ‐ス,ステアリ
ン酸マグネシウム,カルナウバロウ,パ ラフィン,シ ョ
糖脂肪酸エステル,ポ リソルベート80,ポリビニルア
ルコ‐ル(部分けん化物),ヒ プロメロー不,酸化チタ
ン,軽 質無水ケイ酸

色・剤形 白色のフィルムコート錠 外  形 ЭOO
大 き さ

雌 tmml厚さ(祠 重さlg)
ullコ_ド Eョ12

約8.6 1 約 5.4 約Q25

効能 。効果 用法 。用量

3ヘ リコパクター・ピロリ感染症
<適 応菌種>

本剤に感性のヘリコバクタ=・ ピロリ

<適 応症>

胃潰瘍 ・十二指腸潰瘍,胃 LIALTリン
パ腫,特 発性血小板減少性紫斑病:早

通常,成人にはクラリスロマ

イシンとして1回200m g(力

価),ア モキシシリン水和物
として1回750m g(力 価)及
びプロトンポンプインヒビタ
‐の 3剤 を同時 に 1日 2

回,7日間経口投与する。

なお,ク ラリスロマイシン

は,必要に応じて適宜増量す
ることができる.た だし,1
回400m g(力価)1日 2回 を
上限とする.

期胃癌に対する内視鏡的治療後胃に

おけるヘリコバクター・ピロリ感染症

■湖湘ヨ・媒 ,汗"ミ・腫 *

効能 ・効果 用法 ・用量

1.一般感染症
<適 応菌種>

本剤に感性のブドウ球菌属, レンサ球
菌属,肺 炎球菌,|モラクセラ(ブランハ

メラ)・カタラーリス,イ ンフルエンザ
菌, レジオネラ属,カ ンピロバクター

属,ペ プトストレプトコジカス属,ク
ラミジア属,マ イコプラズマ属

<適 応症>

○表在性皮膚感染症,深 在性皮膚感染
症,リ ンパ管・リンパ節炎,慢 性膿皮
症
○外傷・熱傷及び手術創等の二次感染
○肛Fl周囲膿瘍
○咽頭・喉頭炎,扁桃炎,急性気管支炎,
肺炎,肺 膿瘍,慢 性呼吸器病変の三

次感染
○尿道炎          ‐
O子 宮頸管炎

○感染性腸炎

〇中耳炎,副 鼻腔炎
○歯周組織炎,歯 冠周囲炎,顎 炎

通常,成 人にはクラリスロ
マイシンとして1日400 mg

(力価)を2回に分けて経口

投与する`

なお:年 齢,症状により適
宜増減する。

2.非結核性抗酸菌症

<適 応菌種>

本剤に感性のマイコパクテリウム属

<適 応症>
マイコバクテリウム・アビゥムコンフ
レックス (MAC)症を含む非結核性抗醒
菌症        ‐

通常,成 人にはクラリスロ
マイシンとして1日 800mg

(力価)を 2回 に分けて経口

投与する。なお,年 齢,症
状により適宜増減する。



(4)免疫不全など合併症を有さない軽症ないし中等症のレジオネ

ラ肺炎に対し, 1日 400mg分 2投与することにより,通 常2
～5日 で症状は改善に向う。症状が軽快しても投与は2～ 3

週間継続することが望ましい。また,レ ジオネラ肺炎は再発

の頻度が高い感染症であるため,特 に免疫低下の状態にある

患者などでは,治 療終了後,更 に2～ 3週間投与を継続し症

状を観察する必要がある.な お,投 与期間中に症状が悪化し

た場合には,速 やかにレジオネラに有効な注射剤 (キノロン

系薬剤など)へ の変更が必要である.

(5)クラミジア感染症に対する本剤の投与期間は原則として 14日

:間 とし:必 要に応じて更に投与期間を延長する.

ポンプインヒビターはランソプラゾールとして 1回 30mg,オ

メプラゾールとして 1回 20mg又はラベプラゾールナトリウム

として 1回 10m,のいずれか 1剤を選択する.

■使用上の注意|

1.慎重投与(次の患者には慎重に投与すること)

(1)他のマクロライド系薬剤に対して過敏症の既往歴のある患

者

(2)汗機能障害のある患者〔肝機能障害を悪化させることが

ある(「副作用」の項参照)〕

(3)腎機能障害のある患者〔血中濃度が上昇するおそれがある

(「薬物動態」の項参照),「相互作用」の項参照〕

(4)と疾患のある患者〔QT延 長,心室頻拍(Torsades de pohtes

を含む),心 室細動をおこすことがある(「副作用」の項参

照)〕

(5)高齢者〔「高齢者への投与」及び「薬物動態」の項参照〕

2重 要な基本的注意*

本剤をヘリコバクター ・ピロリ感染症に用いる際には,ア

モキシシリン水和物及びプロトンポンプインヒビタT(ラ
ンソプラゾ∵ル,オ メプラゾール又はラベプラゾ

ールナト

リウム)の添付文書に記載されている禁忌,慎 重投与,重 大

な副作用等の使用上の注意を必ず確認すること:

3.相互作用

本斉Jは,肝 代訪子酵素チトクロニム P450 CYP)3A4阻 害作用

を有することから,CYP3A4で 代謝される薬剤と併用したと

き,併 用薬剤の代謝が阻害され血中濃度が上昇する可能性

がある。一方,本剤はCYP3A4によつて代謝されることから,

CYP3A4を阻害する薬剤と併用したとき,本 剤の代謝が阻害

され未変化体の血中濃度が上昇する可能性があり,ま た,

CYP3A4を誘導する薬剤と併用したとき,本 剤の代謝が促進

され未変化体の血中濃度が低下する可能性がある.〔「薬物

動態」の項参照〕

(1)併用禁忌(併用しないこと)

υ)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

ジゴキシン 1匠気,嘔吐,不整脈等が

報告されているので,ジ
ゴキシンの血中濃度の

推移,自覚症状,心電図

等に注意し,異常が認め

られた場合には,投与量

を調節する等の適切な

処置を行うこと.

本剤の腸内細菌叢

に対する影響によ

り,ジゴキシンの不

活化が抑制される

か, もしくはP・糖

蛋白質を介したジ
ゴキシンの輸送が

阻害されることに

より:その血中濃度

が上昇する|

テオフィリン

アミノフィリン水

和物

コリンテオフィリン

テオフィリン中毒症状

(痙攣,横 紋筋融解症

等)が報告されているの

で,テオフィリンの血中

濃度の推移等に注意し,

異常が認められた場合

には,投与量を調節する

等の適切な処置を行う

こと.

本剤のCYP3A4に対

する阻害作用によ

り,テオフィリンの

代謝が阻害され,そ

の血中濃度が上昇

する.

ジソピラミド QT延長,低 血糖等が報

告されているので,心電

図, 自覚症状等に注意

し,異常が認められた場

合には,投与量を調節す

る等の適切な処置を行

うこと。

本剤のCYP3A4に対

する阻害作用によ

り,ジ ゾピラミドの

代謝が阻害され,そ
の血中濃度が上昇

する。|

カルバマゼピン 嗜眠,眩 量:限 振,運 動

失調等が報告されてい

るので,カルバマゼビン

の血中濃度の推移,自覚

症状等に注意し,異常が

認められた場合には,投

与量を調節する等の適

切な処置を行うこと,

本剤のCYP3A4に対

する阻書作用によ

り,カ ルバマゼピン

の代謝が阻害され,

その血中濃度が上

昇する。

シクロスポリン 腎障害等が報告されてい
るので,シ クロスポリン

の血中濃度の推移,腎 機

能検査値等に注意し,異

常が認められた場合に

は,投 与量を調節する等

の適切な処置を行うこ

と,

本剤のCYP3A4に対

する阻害作用によ

り,シ クロスポリン

の代謝が阻害され,

その血中濃度が上

昇する

ヌ

勿

クロリムス水和 ク,レアチニン上昇等が報

告されているので,タ ク

ロリムスの血中濃度の推

移,腎 機能検査値等に注

意し,異 常が認められた

場合には,投 与量を調節

する等の適切な処置を行

うこと.

本剤のCYP3A4に対

する阻害作用によ

り,タ クロリムスの

代謝が阻害され,そ
の血中濃度が上昇

する。   .

クマリン系抗凝血

剤

ワルフアリンカ

リウム等 、

プロトロンビン時間延長

等が報告されているの

で,血 液凝固能検査値等

に注意し,異 常が認めら

れた場合には:投 与量を

調節する等の適切な処置

を行うこと.

本剤のCYP3A4に対

する阻害作用によ

り,左記薬剤の代謝

が阻害され,それら

の血中濃度が上昇

する可能性がある.

ベンゾジアゼピン

系薬剤

CYP3A4で代謝さ

れる薬剤

トリアゾラム

ミダブラム等

傾眠等の中枢神経系抑制

作用の増強が報告されて

いるので,異 常が認めら

れた場合には,投 与を中

止する等の適切な処置を

行うこと。

本剤のCYP3A4に対

する阻害作用によ

り,左記薬剤の代謝

が阻害され:それら

の血中濃度が上昇

する可能性がある.

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]

QT延 長,心 室性不整脈

(Torsades de pointesを

含む)等 の心血管系副作

用が報告されている.

本剤は CYP 3A4に

対する阻害作用に

より,左 記薬剤の

代謝が阻害され,

それらの血中濃度

が上昇する可能性

がある.

エルゴタミン (エリレゴ

タミン酒石酸塩′ジヒ

ドロエルゴタミンメ

シル酸塩)含 有製剤

[カフェルギット,ク

リアミン,′ジヒデル

ゴット]

血管攣縮等の重篤な副

作用をおこすおそれが

ある.

‐2



薬剤名等 臨床症状 ・措置方法 機序 。危険因子

エレトリプタン臭

化水素酸塩

エントリプタンの作用が

増強される可能性があ

る|

本剤のCYP3A4に対

する阻害作用によ

り,エレトリプタン

の代謝が阻害され,

その血中濃度が上

昇する可能性があ

る。

カルシウム拮抗剤
CYP3A4で代謝さ

れる薬剤
ニフェジピン
ベラパミル塩

酸塩等

血圧低下 (ふらつき,脱

力感,嘔 気),頻 脈,徐

脈等が報告されている
ので,異 常が認められた

場合には,投 与を中止す

る等の適切な処置を行

うこと.

本剤の CYP3A4に対

する阻害作用によ

り,左記薬剤の代謝
が阻害され,それら
の血中濃度が上昇
する可能性がある.

エフレレノン エプレレノンの作用が

増強される可能性があ

る.

本剤の CYP3A4に対

する阻害作用によ

り,エプレレノンの

代謝が阻害され,そ
の血中濃度が上昇

する.

イ トラコナゾール イ トラコナゾールの作

用が増強される可能性

がある.

本剤の CYP3A4に対

する阻害作用によ

り,イ トラコナゾー

ルの代謝が阻害さ

れ,その血中濃度が

上昇する.

シンバスタチン

アトルバスタチン

カルシウム水和物
ロバスタチン

(国内未承認〉

筋 肉痛 ,脱 力 感 ,
CKCCPЮ 上昇,血 中及

び尿中ミオグロビン上

昇を特徴とし,急激な腎

機能悪化を伴う横紋筋

融解症があらわれやす
いので:筋 肉痛,脱力感

等の症状及び C<CPЮ

上昇,血中・尿中ミオグ
ロビン上昇等の検査値

異常に十分注意し,異常
が認められた場合には,
投与を中止する等の適

切な処置を行うこと.

本剤の CYP3A4に対

する阻害作用によ

り,左記薬剤の代謝
が阻害され,それら
の血中濃度が上昇

する可能性がある。

腎機能障害のある

患者には特に注意

すること.

スルホニル尿素系
血糖降下剤

グリベンクラミ

ド等

低血糖 (意識障害に至る
ことがある)が報告され

ているので,異常が認め

られた場合には,投与を

中止し,ブ ドウ糖の投与

等の適切な処置を行う
こと.

機序は明確ではな
いが,本剤との併用

により,左記薬剤の

血中濃度が上昇す

る可能性がある.

コル ヒチン コルヒチン中毒症状(汎
血球減少,肝 機能障害,

筋痛,腹痛,嘔吐,下痢,
発熱等)が報告されてい

るので,異常が認められ

た場合には,投与を中止

する等の適切な処置を

行うこと.

本剤のCYP 3A4に対

する阻害作用によ

り,コルヒチンの代

謝が阻害され,|その

血中濃度が上昇す

る可能性がある.

ジエノゲスト ジエノゲス トの作用が

増強される可能性があ

る.

本剤の CYP3A4に 対

する阻害作用によ

り,ジエノゲストの

代謝が阻害され,そ
の血中濃度が上昇

する.

ホスホジエステラ
‐ゼ 5阻害剤

シルデナフィル

クエン酸塩等

左記薬剤の作用が増強

される可能性がある。
本剤の CYP3A4に対

する阻害作用によ

り,シルデナフィル

の代謝が阻害され,

その血中濃度が上

昇することが報告

されている。

薬 却|夕筆 臨床症状 ・措置方法 機 序 ・危 険 園 子

H:Vプ ロテアーゼ

阻害剤

リトナビル

サキナビルメシ

ル酸塩等

本剤の未変化体の血中

濃度が上昇する可能性

がある.

また,サキナビルとの併

用において,サキナビル

の血中濃度が上昇し,本

剤の活性代謝物の血中

濃度が低下することが

報告されている.

本剤と左記薬剤の

CYP3A4に対する阻

害作用により,相互

に代謝が阻害され

る。

デラビルジンメシ

ル酸塩

デラビルジンの未変化

体の血中濃度が上昇す

ることが報告されてい

る.また,本剤の未変化

体の血中濃度が上昇し,

活性代謝物の血中濃度

が低下することが報告

されている:

本剤とデラビルジ

ンの CYP3A4に対す

る阻害作用により,

相互に代謝が阻害

される. :

エファビレンツ

ネビラピン

本剤の未変化体の血中

濃度が低下し,活性代謝

物の血中濃度が上昇す

ることが報告されてい

る.

左記薬剤の CYP3A4

に対する誘導作用

により,本剤の代謝
が促進される.

リフアンピシン 本剤の作用が減弱する

可能性があるので,その

場合には,投与を中止す

る等の適切な処置を行

うこと.

リファンピシンの

CYP3A4 1こ対する誘

導作用により,本剤
の代謝が促進され,

本剤の未変化体の

血中濃度が約 1/8

に低下するとの報

告がある。

リファプチン ぶどう膜炎等が報告さ

れているので,異常が認
められた場合には,投与

を中止する等の適切な

処置を行うこと.

本剤の CYP3A4に対

する阻害作用によ

り,リファブチンの

代謝が阻害され,そ
の血中濃度が上昇

する.

4・副作用*

一般感染症

承認時 :総症例3,894例(成人2,885例:イ 児ヽ1,o09例)中,副 作

用は成人96例(3.33%),小児21例(2.08%),合計117例(3.00%)

に認められた。副作用の種類は主に腹痛,下 痢等の消化器症

状で成人84件,月 児ヽ20件,合 計104件(2.67%)であった。臨床

検査値の変動は,ALT(GPT)上 昇(成本2.44%,小 児2.05%),

AST(GOT)上 昇(成人1.74%,小 児2.05%),好 酸球増多(成人

1.52%,小 児3.68%)が主なものであった。

再審査終了時 :市販後の使用成績調査において総症例22,964

例 (成人16,897例子月ヽ児6,067例)中 :副 作用は成人129例

(0.76%),小児54例(0.89%),合計183例(0.80%)に認められた。

その主なものは発疹41件(0.18%),下痢32件(0.14%)であつた。

また,主な臨床検査値の変動は,ALT(GIr)上 昇70件(1.65%),

AST(GOT)上 昇63件(1.48%),好酸球増多40件(1.06%)であっ

た。

後天性免疫不全症候群(エイズ)に伴う播種性マイコパクテリウ

ム・アビウムコンプレックス(MAC)症

承認時 :日本国内における後天性免疫不全症候群(エイズ)に

伴 う播種性マイ量バクテリウム ・アビウムコンプレックス

(MAC)症 を対象とした臨床試験では総症例 6例中,副作用は2

例(33.3%)に認められ,副作用の種類は腹痛及び肝機能検査異

常であつた。

海外の臨床試験 :米国における後天性免疫不全症候群(エイ

ズ)に伴う播種性マイコバクテリウム ・アビウムコンプレック

ス(MAC)症 を対象とした臨床試験では総症例496例中,副作用

は181例(36.5%)に認められた。副作用の種類は主に嘔気

(19.6%),嘔吐(12.7%),下 痢(6`7%),腹 痛(7.3%),味 覚倒

錯(8.7%)等416件であつた.



胃潰瘍二十二指腸漬瘍におけるヘリコバクタ∵:ピロリ感染症

(アモキシシリン水和物及びランソプラゾ
ールとの併用の場

合)

承認時 :国内で行われた試験では430例中217例(50.5%)に,

外国で行われた試験では548例中179例(32.7%)に臨床検査値

の異常を含む副作用が認められている:

再審査終了時 :市販後の使用成績調査において総症例3,491

例中318例(9.1%)に臨床検査値の異常を含む副作用が認め

られている.

(アモキシシリン水和物及びオメプラゾ
ールとの併用の場

合)

承認時 :国内で行われた試験では513例中273例(5a2%)に

副作用が認められている。[用法 。用量変更時の製造販売後

臨床試験を含む]

再審査終了時 :市販後の高齢者に対する特定使用成績調査

において総症例473例中40例(8.5%)に臨床検査値の異常を

含む副作用が認められている.

(アモキシシリン水和物及びラベプラゾ
ールナ トリウムと

の併用の場合)

承認時 :国内で行われた試験では508例中205例(40.4%)に

副作用が認められている。

0)重大な副作用

1)ショック,ア ナフィラキシ
ー様症状(頻度不明):シ

ョック,ア ナ フ ィラキシー様症状 (呼吸困難,

痙攣,発 赤等)をおこすことがあるので,観 察を十

分に行い,異 常が認められた場合には,投与を中止し,

適切な処置を行うこと。 |

2)QT延長,心室頻拍(Torsades de lointesを含む),心室

細動 (頻度不明):QT延 長,心 室頻拍 (Torsades de

pdntesを含む),心 室細動があらわれることがあるの

で,観 察を十分に行い,異 常が認められた場合には,

投与を中止し,適切な処置を行うこと.な お,QT延 長

等の心疾患のある患者には特に注意するこど〔「慎重

投与」の項参照〕.  |

3)■ll症肝炎,肝 機能障害,黄 疸,肝 不全(頻度不明):劇

症月干炎,AST(GOT), ALT(GPT), γ‐GTP,LDH,

Al‐Pの上昇等を伴う肝機能障害,黄疸,肝 不全があら

われることがあるので,・観察を十分に行い:異 常が認

められた場合には,投 与を中止し,適 切な処置を行う

こと.

4)血小板減少,汎 血球減少,溶 血性貧血,自 血球減少,

無願粒球症(頻度不明):血 小板減少,汎 血球減少,溶

血性貧血,自 血球減少,無 顆粒球症があらわれること

があるので,走期的に検査を行うなど観察を十分に行

い,異 常が認められた場合には,投 与を中止し,適 切

な処置を行うこと:

5)皮膚粘膜眼症候群(SteVens―」chnson症候群),中 毒性

表皮壊死融解症 (loxic[pidermal Necrolysis:TEN)

(頻度不明):皮 膚粘膜眼症候群(Steveis―JOhnsOn症候

群),中 毒性表皮壊死融解症 (Toxic Epidermal

Necrolysis:TEN)が あらわれる|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,副腎皮質ホルモシ剤の投与等の適切な処置を

行うこと.

6)PIE症 候群 ・間質性肺炎(頻度不明):発熱,咳 嗽,呼

吸困難,胸 部X線 異常,好 酸球増多等を伴うPIE症

候群・間質性肺炎があらわれることがあるので,こ のよ

うな症状があらわれた場合には,投 きを中止し,副 腎

皮質ホルモン剤の投与等の適切な処置を行うこと.
7)偽膜性大腸炎,出 血性大腸炎(頻度不明):偽 膜性大腸

炎,出 血性大腸炎等の重篤な大腸炎があらわれること

があるので,腹痛,頻回の下痢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,

8)横紋筋融解症(頻度不明):筋 肉痛,脱力感;CK(CPK)

上昇,血 中及び尿申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,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,

適切な処置を行うとともに,横紋筋融解症による急性

腎不全の発症に注意すること.|

9)痙攣(頻度不明):痙 攣(強直間代性, ミオクロヌス,意

識消失発作等)があらわれることがあるので,観 察を十

分に行い,異常が認められた場合には,投与を中止し,

適切な処置を行うこと.

10)アレルギー性紫斑病(頻度不明):ア レルギー性紫斑病

があらわれることがあるので,観 察を十分に行い,異

常が認められた場合には,投 与を中止し,適 切な処置

を行うこと.

11)急性腎不全(頻度不明):急 性腎不全があらわれること

があるので,観察を十分に行い,乏尿等の症状や血中ク
｀
レアチニン値上昇等の腎機能低下所見が認められた場

合には:投 与を中止し,適 切な処置を行うこと.‐

(aその他の冨1作用

以下のような副作用があらわれた場合には,症状に応じて,

適切な処置を行うこと.

・4‐

αl～5%端 0.1%未 満 頻度不明

過敏症 発疹注) そう痒感

精神神経系 不眠 幻覚注)

失見当識注)

意識障害注)

せん妄注)

躁病注)

感覚器 味覚異常

(にがみ等)

耳鳴注)

聴力低下注)

嗅覚異常注)

)肖化暑居 嘔気
1匠吐

胃部不快感

腹部膨満感

腹痛

下痢

食欲不振

軟便

口内炎

舌炎

舌変色

口腔内びらん注)

胸やけ

口渇

歯牙変色注)

血液 好酸球増多

中枢神経系 めまい 振戦注)

しびれ(感)注)

肝臓 AST(GOT)上 昇

ALT(GPT)上 昇

γ‐GTP■ :詳

LDH上 昇

Al‐P上昇

その他 倦怠感

頭痛

浮腫

カンジダ症注)

動悸
注)

発熱

筋痛|)

CK(CPK)■夕肇注)

こは投与を中止すること.



(3)米国における後天性免疫不全症候群(エイズ)に伴う播種性
マイコパクテリウム・アビウムコンプレックス(MAC)症を対象と
した で認められた副作用

5%以 上 1～5%未 満 0.1～1%未 満

神経系 めまい

不眠症  |

激越

神経過敏症

感覚異常

痙攣

妄想

幻党

運動過多

躁病反応

偏執反応

末梢神経炎

精神病

感覚器 味覚倒錯 聴

鳴

難

耳

味覚喪失

結膜炎

,肖化器 嘔気

嘔吐

腹痛

下痢

鼓腸放屁

消化不良

便秘

食欲不振

おくび

口渇

舌炎

舌変色

呼吸器 しゃつくり

泌尿器 腟モニリア症

皮膚 発疹 そう痒感  .

黄斑丘疹性皮疹

ざ療

帯状疱疹

紫斑皮疹

発汗

肝臓 AST(GOT)上 昇

A卜P上 昇

ALT(GPT)_上 昇

胆汁性黄疸

肝炎
ビリルビン上昇

腎臓 BUN_L昇

クレアチニン上昇

膵臓 アミラーゼ上昇

筋 ・骨格 筋肉痛

関節痛

全身症状 頭痛

無力症

モニリア症

疼痛

発熱

胸痛

さむけ

光線過敏性反応

その他 酵素上昇

高尿酸血症

(4)ヘリコパクター ・ピロリ感染症に対する除菌療法(3剤 併
用)で認められた副作用

5%以 上 l～5%未 満 1%未 満

過敏症諄) 発疹 そう痒

精神神経系 頭痛

しびれ感

めまい

眠気

不眠

うつ状態

表中の副作用は胃潰瘍。十二指腸潰瘍における全ての除菌療法(3
剤併用)の承認時(アモキシシリン水和物及びオメプラゾールとの
併用の場合の用法・用量変更時の製造販売後臨床試験を含む)の国
内臨床試験成績に基づいている。

注1)こ のような場合には投与を中止すること.     ・

注2)観 察を十分に行い,異 常が認められた場合には投与を中止

するなどの適切な処置を行うこと.

なお,アモキシシリン水和物及びランソプラゾール との併

用の場合において,外国で行われた試験で認められている

副作用 (頻度 1%以 上)は次のとお りである。

5%以 上 1～5%未 満

,肖化器 下痢(13.7%)

味覚異常(9。9%)

悪心

国内炎

舌炎

その他 頭痛

めまい

腟モニリア症

5。高齢者への投与
■般に高齢者では,生理機能が低下しており,高 い血中濃

度が持続するおそれがあるので,慎重に投与すること(「薬
物動態」の項参照).

6.妊婦,産 婦,授 乳婦等への投与

(1)動物実験で,母動物に毒性があらわれる高用量において,
胎児毒性(心血管系の異常,日 蓋裂,発 育遅延等)が報告

されているので,妊 婦又は妊娠している可能性のある婦

人には,治 療上の有益性が危険性を上回ると判断される

場合にのみ投与すること.

なお,国 外における試験で次のような報告がある.SD

系ラット(15～150mg/kg/日)及び CD-1系 マウス(15～
1,000mg/kg/日)において,それぞれ母動物に毒性があら

われる最高用量でラット胎児に心血管系異常ならびに
マウス胎児に口蓋裂が認められた。またIサ ル(35～
70mg/kg/日)において,母 動物に毒性があらわれる
70mg/kg/日で9例中1例に低体重の胎児がみられたが,

5%以 上 1～5%未 満 1%未 満

,肖化暑F 下痢(15.5%)

軟便(13.5%)

味覚異常

腹痛

腹部膨満感

口内炎

便秘

食道炎

口渇 |

悪心

舌炎

胃食道逆流

胸やけ

十二指腸炎

嘔p■

痔核

食欲不振

血液注, 好中球減少

好酸球増多

貧血

白血球増多

血小板減少

肝臓注う AST(GOT)上

昇

ALT(GPT)上 昇

LDH上 昇

γ―GTP上 昇

Al―P上昇
ビリルビン上昇

その他 尿蛋白陽性

トリグリセライ

ド上昇

総コレステロー

ル上昇・減少

尿糖陽性

尿酸上昇

倦怠感

熱感

動悸

発熱

QT延 長

カンジダ症

浮腫

血圧上昇

霧視

‐
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外表,内 臓,骨 格には異常は認められなかつた。

また,ラ ットにクラリスロマインン(160mg/kg/日),ランソプ

ラゾール(50ig/kg/日)及びアモキシシリン水和物

(500mg/kg /日)を 併用投与した試験において:母動物

での毒性の増強とともに胎児の発育抑制の増強が認めら

れている。

さらに、ラッ トにクラリスロマイシン (50mg/kg/

日以上),ラ ベプラゾールナ トリウム (25mg/kg/日)

及びアモキシシリン水和物 (400mg/kg/日以上)を 4週

間併用投与した試験で,雌 で栄養状態の悪化が認められ

ている.

(2)ヒト母乳中へ移行することが報告されているので,授 乳

中の婦人には,本 剤投与中は授浮Lを避けさせること,

なお,動 物実験(ラット)の乳汁中濃度は,血 中濃度の約

2.5倍で推移した。

7:小児等への投与

低出生体重児及び新生児に対する安全性は確立していな

い(使用経験がない).

8適 用上の注意

(1)レジオネラ月市炎の治療において単独で使用することが望

ましいが,患者の症状に応じて併用が必要な場合には以

下の報告を参考に併用する薬剤の特徴を考慮し選択する

こと。              ,

1)中等症以上の患者にリファンピシンと併用し有効との

報告がある.         :

2)レッj′Ю抗菌力の検討において,本 剤とレボフロキサ

シシ又はシプロフロキサシンとの併用効果 (相乗ない

し相カロ作用)が 認められたとの報告がある.

(2)投与時:健常人での薬物動態試験で天然ケイ酸アルミ三

ゥムと併用した場合,本剤の吸収が低下するとの報告があ

る。

(3)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.〕  |

9.その他の注意

(1)ラットにアモキシシリン水和物(2:000mg/kg/日)とラ

ンソプラゾール (15mg/kg/日以上)の 4週 間併用‐経口投

与 した試験,及 びイヌにアモキシシ リン水和物

(500mg/kg/日),ラ ンソプラゾール(100mg/kg/日),ク

ラリスコマイジン(25mg/kg/日)の4週 間併用経口投

与した試験で,ア モキシシリン水和物を単独あるいは併

用投与した動物に結晶尿が認められているが,結晶はア

モキシシリン水和物が排尿後に析出したものであり,体

内で析出したものではないことが確認されている.

(2)ヘリコバクター ・ピロリの除菌判定上の注意 :ランソプ

ラゾール等のプロトンポンプインヒビターや
―
ア千キシ

シリン水和物,クラリスロマイシン等の抗生物質の服用
中や投与終了直後では,BC―尿素呼気試験の判定結果が

偽陰性になる可能性があるため,BC―尿素呼気試験によ

る除菌判定を行う場合には,これらの薬剤の投与終了後

4週以降の時点で実施することが望ましい。

■薬物動態

1血 中濃度

(1)健康成人

健康成人に 200mg,400mg(力価)を空腹時単回経口投与

した時の血清中濃度及び各パラメニターの値は,以 下の

とおりであらた。なお,食事による影響はほとんど認め
られなかつた の̀           |

また,アモキシシリン水和物,ランソプラゾすル又はオメ

プラゾニルと併用して400mg(力価)を空腹時単回経口投

与した時の平均血申濃度及び各パラメーターの値は以

下のとおりであつた。

注1)アモキシシリン水和物1,000mg,ランソプラゾール30mg

注2)アモキシシリン水和物1,000mg,オメプラゾール20mg

アモキシシリン水和物,ラ ベプラゾールナ トリウムと併

用して400mg(力価)を 1日2回7日間 (計12回)反復経 口

投与したときの平均血中濃度及び各パラメニターの値は

以下のようであった。

測定法
Cmax

μ薄、L

Tttx

( h r ) 鵬
AUC.12

(μg・hr/ m L l

ル 、ιЫl‐
1 ,

n-15)

400mg,ア
モキシシリ
ン動 ラ
ベプラゾ
ールナトリ
ウム併用時

HPLC

未変化体
17.50

ＨＰＬＣｍ
9,71

うひ、(PM社・,
n 4 1

400mg, ア
モキシシリ

、ン水和物,
ラベプラゾ
ールリ・トリ
ウム併用時

HPLC

未変化体
14.03

HPLC

代謝物
0.95

注 1 ) Л干代 謝 酵 素 チ トクロー ム P 4 5 0 2 C 1 9 獲 伝 子 型

E M : e x t e n s i v e  mёt a b o l i z e r

P M : p o o r  m e t a b。l i z e r                    ‐

注2)アモキシシリン水和物750“g,ラベプラゾールナトリウム20mg

健康成人に200mg(力価)を空腹時に単回経口投与し,高

速液体クロマ トグラフ(HPLC)法で測定したところ,血

清中には未変化体及び活性代謝物の14位水酸化体がほぼ

同量存在し, その合算値はバイオアッセイ法で測定した

濃度とほぼ一致しためt

O)腎機能障害者              |

腎機能障害者に200m g(力価)を空腹時単回経口投与し,
バイオアッヤイ法で測定したところ,腎機能の低下に伴

ってChaxの上昇,T1/2の延長及餌 UCの 増加が認められ

た。.                     ‐

腎機能障害の程度

(CcrmL/min)

Cmax

(μg/mD
鴫
ω
Ъ
ω

A U C
( p g.hrlml)

Cα≒100

C"■ 50

Ccr≒ 30

Ccr≒ 5

2.02

2.15

2.55

3.54

塑
贈
嘔
闊

郷
解
佃
６．‐３

”

∞

７３

”

８
．
２‐
．
１８
．
譲

測定法
Cmax

μg/mL
■lmx
( h r )

Ｔ
‐／
＜ｈｒ

AUC

(μgohr/hLl

成人ln‐8)

200mg
バイオアッセイ法 8.98

成人(n=8)
400mg

バイオアッセイ法 20.30

麒 ln=61
400mg,  ア
モキシシリ
ン水和物,
ランソプラ
ゾール併用
時と1)

HPLC

未変化体
10.36

HPLC

代謝物

麒  (n〒12)
400mg,アモ

キシシリン

水和物,
オメプラゾー

ノ嗜 用貯 '

HPLC

未変化体
10.22

HPLC

代謝物

‐6‐



131高齢者

重篤な基礎疾患のない66～82歳(平均 722歳 )の女性 3名

に 2oomg(力価)を空腹時単日経口投与し,バ イオアッセ

イ法で測定したところ,健康成人と比べ,TM,T1/2はほ
ぼ同様 であつたが, C m銚, A U Cは 明 らかに高かった

。.

Cmax

(μg/mL)

Tmax

( h r )
』
ω

AUC

(″gohr/mL)

高齢橡 00mg 3.72

2.組織内移行

健康成人における唾液
0,及 び患者における喀痰 つ,気

管支分泌物 D等 への移行をバイオアシセイ法にて測定し

たところ,良好で,血清中濃度と同等又はそれ以上の濃度を

示した。また,皮 膚9,扁 桃,上 顎洞粘膜
m)等の組織中濃

度はほとんどの例で血清中濃度を大きく上回つた:

なお, ヒト血清蛋白結合率は42～50%で あつたlD.

3.代謝 ・排泄

ヒト肝ミクロソームを用いたル″じr試験において,本斉J
は主としてCYP3A4で代謝されることが報告されてし1るヽ

1'.

また,CYP3A4に対する阻害作用を有する。).

健康成人に200mg(力価)を空腹時に単回経口投与し,バ イ
オアッセイ法で測定したところ,投与後24時間までに投与

′

量の38.3%が尿中今排泄されたの.

尿中には主に未変化体及び活性代謝物の14位水酸化体が認
められた。.

■臨床成績

二重盲検比較試験を含む臨床試験での成績は次のとおりで

ある。

また,肺 炎
0,慢 性呼吸器病変の二次感染P,扁 桃炎0,中 耳炎

0,皮膚科領域感染症
Iめ
,歯科口腔外科領域感染症

19を
対象と

した二重盲検比較試験において,本 剤の有用性が認められて
いる。

疾  患   名 有効率(%)

76.7(355/463)

呼吸器感染症

曜i雉,靱附臨 81.9(749/914)

尿道炎 87.0(314/361)

子宮頸管炎 84.6(121/143)

耳鼻科領域感染症(中耳炎,副 鼻腔炎) 66.8(155/232)

歯科口腔外科領域感染症   ‐
(歯周組織炎,歯冠周囲炎,顎炎)

83.0(254/306)

その他の感染症

(肛門周囲膿瘍,感 染性腸炎)
100(9/9)

後天性免疫不全症候群(エイズ)に伴う播種性マイコバクテリ
ウム・アビウムコンプレックス(MAC)症に対する二重盲検比

較試験を含む臨床試験において,本 剤の有用性が認められて
いる.成 人を対象とした試験成績は次のとおりである.

疾  患  名 有効率(%)

後天性免疫不全症候群 (エイズ)に

伴う播種性マイコバクテリウム・ア
ビウムコンプレックス(MAc)症

日フト50.0(2/4)

米国 77.0(114/148)

胃潰瘍,十二指腸潰瘍におけるベリコバクタ‐・ピロリ感染症
に対する二重盲検比較試験,オープン試験での本剤の試験成
績は次のとおりである。      .

注 1)ク ラリスロマイシンとして1回200mg(力価),ア モキシシリ
ン水和物として1回750mg(力価)及びランソプラゾールと
して1回30mgの3剤を同時に1日2回7日間経口投与

注 2)ク ラリスロマイシンとして1回400■g(力価),ア モキシシリ
ン水和物として1回 750mg(力価)及びランソプラゾールと

して1回30mgの3剤を同時に1日2回7日間経口投与

注3)十 二指腸潰瘍におけるヘリコバクター・ピロリ感染症患者を

対象とした臨床試験 (クラリスロマイジンとして1回
500mg(力価),アモキシシリン水和物として1回1,00Klmg(力ω

及びランソプラゾールとして1回30mgの 3斉」を同時に1日2

回経口投与)

承認の効能 。効果,用 法 ・用量と異なる [「効能 。効果,用
法 ・用量」の項参照]

注4)十 二指腸潰瘍等におけるヘリコバクタニ・ピロリ感染症患者を

対象とした臨床試験 (クラリスロマイシンとして1回
250mg(力価),ア モキシシリン水和物として1回1,000mg(力

価)及びランソプラゾールとして1回30mgの 3剤を同時に1日

2日経口投与)
承認の効能 ・効果,用 法 ・用量と異なる [「効能 。効果,用
法・用量」の項参照]

注5)ク ラリスロマイシンとして1回400mg(力価),ア モキシシリン

水和物として1回 750mg(力 価)及びオメプラゾールとして1

回20mgの 3剤を同時に1日2回7日間経目投与

注6)ク ラリスロマイシンとして1回200mg(力価),ア モキシシリン

水和物として1回750mg(力価)及びオメプラゾールとして1

回20mgの 3剤を同時に1日2回7日間経口投与(国内の市販

後臨床試験)

注7)ク ラリスロマインンとして1回400mg(力価),ア モキシシリン

水和物として1回750mg(力価)及びオメプラゾールとして1

回20mgの 3剤を同時に1日2回7日間経口投与(国内の市販後
臨床試験)

注8)ク ラリスロマイシンとして1回500mg(力① ,ア モキシシリン

水和物として1回1,000mg〈力価)及びオメプラゾ
ーィレとし

て1回20mgの 3剤 を同時に1日2回経口投与

承認の効能・効果:用 法・用量と異なる ‖紡能。効果,用 法・

用量」の項参照]

注9)ク ラリスロマイシンとして1回200mg(力価),ア モキシシリン

水和物として1回750mg(力 価)及びラベプラゾールナトリウ
ムとして1回10mgの 3斉Jを同時に1日2回7日間経口投与

注10)クラリスロマイシンとして1回400mg(力価),ア モキシシリン

水和物として1回750mg(力 価)及びラベプラゾールナトリウ
ムとして1回10mgの 3剤を同時に1日2回7日間経口投与

疾  患  名 除菌率(%)

胃潰瘍・十二指腸潰瘍におけるヘリコバク

ター ・ピロリ感染症(除菌率)

(ランソプラゾールとの併用の場合)"～"

胃潰瘍 :400mg投与瀬)

800mg投与ン)

十二指腸潰瘍 :400mg投与瀬)

800mg投与渤

(米国 :14日間投与)由)      .

(米国 :10日間投与)詢)

(英国 :7日 間投与)E41

胃潰瘍。十二指腸潰瘍におけるヘリコバク

タニ ・ピロリ感染症(除菌率)

(オメプラゾールとの併用の場合)2拗

胃。十二指腸漬瘍 :800mg投与・51

400mg投 与注0

800mを投与渤

(海外 :十二指腸潰瘍)詢

(海外 :胃潰瘍)詢

(ラベプラゾーノンナトリウ■との併用の場

合)          .

胃潰瘍 :400mg投 与“

800mg投 与瀬。

十二指腸潰瘍 :400mg投 与口)

800mg投 与瀬。

胃。十二指腸潰瘍 :

(米国 :10日間投与)瀬"

(米国 :7日 間投与)瀬ゆ

(欧州1:7日 間投与)瀬'

87.5(84/96)

89.2(83/93)

91.1(82/90)

83.7(82/90

87.6(197/225)

83.7(103/123)

10.4(103/114)

78.8(89/113)

81.1(116/143)

80.0(116/145)

96.4(106/110)

79.2(38/48)

87.7(57/65)

89.7(61/68)

83.3(45/54) |

87.8(36/41)

86.0(147/171)

84.3(140/1661

93.8(61/65)

‐7‐



注11)胃 ・十二指腸潰瘍等におけるヘリコバクタ
ー ・ピロリ感染症

患者を対象とした臨床試験(クラリスロマイシンとして1

回500mg

(力価),アモキシシリン水和物として1回1,000mg(力価)及び

ラベプラゾールナ トリウムとして1回20mgの 3剤を同時に1

日2回経口投与

承認の効能。効果,用 法・用量と異なる [吻翻3・効果,用 法・

用量」の項参照コ

■楽効薬理
1.抗菌作用      ‐

(1)クラリスロマイシンは,グ ラム陽性菌
28～3"のブドウ球菌

属, レンサ球菌属,肺 炎球菌,グラム陰性菌
28～3"のモラ

クセラ(ブランハメラ):カ タラーリス,イ ンフルエンザ

菌, レジオネラ属,カ ンピロバクタ‐属ならびにマイコ

バタテリウム・アビウムコンプレックス(MAC)30,ヘリコ

バクター・ピロリ3り,嫌気性菌
3めのペプトストレプトコッカ

ス属ならびにクラミジア属0°,マイ■プラズマ属
3Pに抗
.

菌作用を示し,そ の作用は他のマクロライ ド系抗生物質

と同等ないしはそれ以上である。

(2)クラリスロマイシンのヒトでの主代謝物14位水酸化体は,

未変化体とほぼ同等の抗菌力を有する3めが,マイコバク
テリウム・アビウムコンプレックス(MAC)39及びヘリコバ

クター・ピロリ
30に
対しては未変化体より弱い.

2作 用機序

細菌の70Sのリボソームの50Sサブユニジトと結合し,蛋白

合成を阻害する
40.

3.実験的感染に対する防御及び治療効果
マウスの腹腔内感染(防御効果)η

"'3L認9,皮 下感染(防御

効果)28,■,32."),呼吸器感染症(治療効果)28,29,3"に対し,抗

菌力と組織移行性を反映した良好な効果を示す。 |

■有効成分に関する理化学的知見

構 造 式 :

H3C―
H8C

(日局に準拠)

一 般 名 :クラリスロマイシンCl a r i t h r o m y c i n

化 学 名 :(2E3S4S5E颯 鋪ほOE l12 126 13D-5-(3,4,6-

Trideoxy-3-dimethylamino― β―D~Xy■∝

hexopyranosy10xy)-3-0,6「dideoXy-3-σ―mёthyl―

3θ =methylttα=rr′ιο=hexopyranosyldえy)-11,12-

dihydroxy-6-methoxy-24Q810,12hexamethyl

9_。x6pentadecan-13-olide(日局に準拠)
:CAM 分 子式 :C38H∞N013 分 子量 :747.95

: 220-227R3

:自色の結晶性の粉末で,味 は苦い:ア セ トン又

はクロロホルムにやや溶けやすく,メ タノ
ール,

■タノール (95)又はジエチルエ‐テルに溶け

にくく,水にほとんど溶けない。

■承認条件               ‐

後天性免疫不全症候群(エイズ)に伴う播種性マイコバクテリ

ウム・アビウムコンプレックス(MAC)症       ‐

今後,再審査期間の終了までは,後天性免疫不全症候群(エイ

ズ)に伴う藩種性マイコバクテリウム・アビウムコンプレ

ックス(MAC)症 について国内で使用される症例に関しては,

可能な限り全投与症例を市販後調査の対象とし,本 剤が他剤

と併用されることを略まえて,臨 床効果,副 作用,併 用薬,

及び薬物相互作用等に関してデータの収集を行い,再審査の

申請資料として提出すること.

■包装

クラリシジド錠200mg  100錠 (10錠×10)

500錠 (10錠×50)

■主要文献

1)CriffitD E,et al.:航 JR印 工 αit Q羹 はヽ ,1五 観 獅

2)諏訪 俊 男 ほか :ChemOtherapy,36(12),921,1988

3)諏訪  俊 男 ほ か :Chemothbrapy,36(12),933,1988

4)瀧井 昌 英 ほか :Chem6therapy,37(1),15,1989

5)足立  暁 ほか :ChemOtherapy,36(S-3)660,1988

6)佐 木々次郎 ほか :Chem6therapy,36(S-3】1058,1988
7)古賀 宏 延 ほか :Chemotherapy'36(S-3)698,1988

8)力富 直 A ほ か :ChemOtherapy,36(S-3)715,1988

9)塙 伸 太郎 ほか :Chemotherapy,36(S-3),950,1988

10)宮崎 康 博,ほ か :ChemOtherapy,36(S-3),926,1988

11)諏訪俊男 ほか :Chemotherapy,36(S=3),213,1988

12) 測ヽLA,et a■ :)鴨 lbtab勁霞は感島と,18②,1%EX3

13)囀 RS,et al.:mlg lbtab Di9os,219y,lc81,2XXl

14)原  耕 平 ほか :ChёhOtherapyν37(2):2001989

15)原  耕 平 ほか :Che血otherapy,37(3),314,1989

16)河村 正 三 ほか :耳鼻と臨床,35(1),134,1989
17)馬場 駿 吉 ほか :耳鼻と臨床,35(1),H3,1989

18)野原   望 ほか :ChemOthe“py,37(2),172,1989
19)佐々木次郎 ほか :The」apanese JOurnd of A■lbiotiCS,

42(4),983,1989

20)Asaka, M.,et al:Helicobac颯 6(3),254,2001

21)SOhwartz: H.,et al: : The American Journa1 0f
:   CastrOenterol,93(4),584,1998

22)Fenherty, Ml,et ali4rch,inlern:M9d・;158(15),165,1998

2 3 ) M i s i e w i c z ,」. , e t  a L : G u t , 4 1 ( 6 ) , 7 3 5 , 1 9 9 7

24)Lind,T。,et al:Helic6bacter,1(3),138,1996
25)Malfertheiner,P,,et al.: Aliment. Pharmacol. Ther.,

13(6),703,1999

26)Kuwayama,H。 ,et al.: clin.Drug lnvest.,25(5),293,2005

27)Higuじhi, K=,et al: Clin.Drug lnveζt・,26(7),403,2006

28)/1 野ヽ  武 大 ほ か :Chemotherapy,36(s-3)1,1988

29)五島瑳智子 ほか :Chemotherapy,36(S3)35,1988

30)横田  健 ほか:Chemotherapジ,36(s-3)59,1988
31)2ヨ里予 it完蜃 ほか :Chemotherapy,36(S-3)95,1988

32)長手 尊俊 ほか:Chemotherap,,36(S-3)129,1988
33)Brown, A.8., et al:  Antimicrobial agents and

chemotherap,,36(9),1987,1992

34)Cederbrant,G.ρt al.:」ourna1 0f antimicrobial

chemotherapy,34,1025,1994

35)力田藤  直 樹 ほか :ChemOtherapy,36(S-3)71,1988

36)書誠尺 アを月自 ほか :Ch6motherapy,36(S_3)117,1988

37)洲崎   健  ほか :ChemOtherapy,36(S,3)111,1988

38)長手 尊 俊 ほか :Chemotherapy,36(S,3)156,1988

39)Cohen,Y.,et al.:ハntimicrobill agents and chOmother,py,

36(10),2104:1992

40)懸′‖ 友 人 ほか :ChettOtherapy,36(S-3)123,1988

■文献請求先              ‐
アボットジャパン株式会社 く すり相談室

〒108-6303東京都港区三田3‐5‐27

フリーダイヤル 0120-964-930        .
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**2010年 X月改訂 (第9版,医 薬品製造販売承認事項一部変更承認に基づく効能 。効果の項等の改訂)
*2008年 3月改訂               ‐

貯  法 :1気密容器 。室温保存                      ‐

使用期
零
:外
年等に零示 (使用期間

5年)         抗
トリコモナス剤

日本薬局方メトロニダゾ「ル錠
処方せん医薬品■

D

フヨジHず知日錠250魚g①
*

FlagylQ

日

876419

①

承認番号 22000AMX00878

薬価収載 2008年6月

販売開始 1961年H月

再評 価結果 1976年 10月

効能追加 2010年X月

○シ″ギ製薬

【禁忌 (次の患者には投与しないこと)】
1.既 往に本剤の成分に対する過敏症を起こした患者

2.血 液疾患のある患者 [自血球減少があらわれることがある。]

3.脳 ,脊髄に器質的疾患のある患者 [中枢神経系症状があらわれ

ることがある。1

4.妊 娠 3ヵ月以内の婦人 [「妊婦,産 婦,授 乳婦等への投与」の

項参照]

【組成 `性状】

‐   【 効能 ・効果】
**

1.ト リコモナス症 (腟トリコモナスによる感染症)
2.下 記におけるヘリコパクター・ピロリ感染症
. 冒 潰瘍,‐十二指腸潰瘍,胃MALTリンパ腫,特発性血小板減少性紫斑

病,早 期胃癌に対する内視鏡的治療後胃

|    <効 能 ・効果に関
雫
すぅ使用上の注意>・

キ
    |

1本剤をヘリコバクター ,ビロリ感染症に用いる場合       |

11.プ ロトンポンプインヒビター (ランソプラゾール,オメプラゾ|

|  ―′レ又はラベプラゾ
ールナトリウム),アモキシシリン水和物|

1  及 びクラリス
ロマイシン併用による陰菌治療が不成功だった患 |

1  者 に適用すること。   1                1

12.進 行期胃MALTリ ンパ腫に対するヘリコバクター ・ピロリ除菌 |

1  治 療の有効性は確立していない。

【用法 ・用量】
1.ト リコモナス症 (腟トリコモナスによる感染症)     .

通常,成 人にはメトロニダゾニルとして,1ク ールとして,1回

250mgを1日 2回,10日 間経口投与する。

2.ヘ リコバクター・ピロリ感染症

アモキシシリン水和物,クラリスロマイシン及びプロトンポンプ

インヒビター併用によるヘリコパタター・ピロリの除菌治療が不

成功の場合

通常,成 人にはメトロニダゾールとして 1回 250mg,アモキシシ

リン水和物として 1回 750轟g(力 価)及 びプロトンポンプインヒ

ビターの 3剤を同時に 1日 2回 ,7日 間経口投与する。

1     <用 法 ・用量に関連する使用上の注意> |   !

!本剤をヘリコバクター・ピロリ感染症に用いる場合,プ ロトンポン|

|プインヒビターはランソプラゾールとして 1回 30mg,オメプラゾ
ー
|

|ルとして1口20mg又は7ベプラゾ
ニルナ|リウムとして1回101ngl

lのいずれか1剤を選択する。                  1

【使用上の注意】
1.重 要な基本的注意

本剤をヘリコパクター ・ピロリ感染症に用いる場合は,プロトン

ポンプインヒビター (ランソプラゾール,オメプラゾール又はラ
ベプラゾールデトリウム)及びアモキシシリン水和物の添付文書
に記載されている禁忌,慎重投与,重大な副作用等の使用上の注

意を必ず確認すること。

2.相 互作用

併用注意 (併用に注意すること)

薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

アルコール 腹部の癌痛,嘔 吐,潮 紅

があらわれることがある

ので,投与期間中は飲酒

を避けること。

本剤はアルコールの代謝過程にお

いてアルデヒド脱水素酵素を阻害

し,血 中アセトアルデヒド濃度を

上昇させる。

リトナピル ジスルフィラムーアリンコ
ール反応を起こすおそれ

がある。

リトナビルはエタノール 18%を含

有するので本剤により血中アセ ト

アルデヒド濃度を上昇させる。

ジスルフィラム 晴神症状 (錯乱等)力 出`

兜することがある。

機序は不明

ワルファリン ワルファリンの抗凝血作

用を増強し,出 血等があ

らわれることがある。

本剤はワルファリンの代謝を阻害
し,そ の血中濃度を上昇させる。

3.副 作用

トリコモナス症に対する再評価結果における安全性評価対象例

968例中,副 作用は 304例 (31.4%)に 認められた
。。

(1)重大な副作用

末梢神経障害 (011%未満):長 期投与により末梢神経障害があ

らわれることがあるので,観察を十分に行い,四 肢のしびれ,異

常感等が認められた場合には投与を中止し,適切な処置を行うこ

と。

(2)その他の副作用

1)ト リコモナス症 (腟トリコモナスによる感染症)

l a        l

14.早 期胃癌に対する内視鏡的治療後胃以外には,ヘリコ/N・クター ・|

|  ピ ロリ除菌治療による胃癌の発症抑制に対する有塑性は確立L/1
|   て いない。
1 _ _ r r r r r r

1.組 成

販売名 フラジール内服錠 250mg

成分 ・含量

(1錠 中)
メトロニダゾー,レ250mg

添加物

コムギデンプン,グ リセリン,メ テルセルロース,水 アメ:
タルク,ス テアリン酸マグネシウム,白 糖,デ ンプングリコ
ール酸ナトリウム,ア ラビアゴム末,ゼ ラチン,沈 降炭酸カ

ルシウム,安息香酸ナトリウム,カ ルナウバロウ

2.性 状

販売名 フラジール内服錠 250mg

性状 ・剤形 白色の円形の糖衣錠で,に おいはなく,味 は甘い。

外形 〇
肺
○
輌
①
麺大きさ

直径 約 10.8mm

厚さ 約 6.Omm

重 量 約 0.6g

識別コ=ド ()763

注1)注 意―医師等の処方せんにより使用すること



種類＼頻度 5%以 上又は頻度不明

過敏症ロ 発疹

消化器 舌苔,食欲不振,悪心,胃不快感,下痢,腹痛

血液 白血球減少

肝臓
AST(00T)上 昇,ALT(CPT)上 昇,総 ビリルビン上昇,Al―P

上昇,LDH上 昇, γ=GTP上昇

生殖器 助″″滋 αル:“ぉの出現

その他 時赤色尿

フラジール内服錠(2)

注1:症状があらわれた場合には投与を中止すること。

2)ヘ リコパクター ・ビロリ感染症

注1:このような症状があらわれた場合には投与を中止すること。
注2:投与中は定期的に血液学的検査を行うことが望ましい。また,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。
注3:定期的に血液生化学的検査を行うことが望ましい。また,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.高 齢者への投与
二般に高齢者では生理機能が低下しているので,慎重に投与する

こと。

駐 妊 婦,産 婦,授 乳婦等べの投与

(1)胎児に対する安全性は確立していないので,特に妊娠 3ヵ 月以内

は経口投与をしなぃこと。
'[経
口投与により胎盤関門を通過して

胎児へ移行することが報告されている。(「薬物動態」の項参照)]

(2)授乳中の婦人に投与する場合には授乳を中止させること。[母乳

中へ移行することが報告されている。(「薬物動態」の項参照)]

6.適 用上の注意

薬剤交付時 :PTP包装の薬剤は PTPシ■卜から取り出して服用す

るよう指導すること。(PTPシートの誤飲により,硬 い鋭角部が

食道粘膜へ刺入し,更には穿孔を起こして縦隔洞炎等の重篤な合

併症を併発することが報告されている。)         .

7.そ の他の注意

(1)適応外疾患に対する高用量 (用法 。用量外)投 与例において,次

の副作用が報告されている。

1)中枢神経障害 :痙攣,意 識障害,構 語障害,錯 乱,幻 覚・小脳失

調等の中枢神経障害が報告されているので,異常が認められた場

合には,投 与を中止し,適 切な処置を行うこと。

2)急性膵炎 :急性膵炎が報告されているので,腹痛,背部痛,悪心 ・

嘔吐,血清アミラーゼ値の上昇等の異常が認められた場合には,

投与を中止し,適 切な処置を行うこと。

(2)マゥスに長期経口投与した場合,肺腫瘍が
''°
,ま たラットでは

乳房腫瘍の発生が報告されているが
°
,ハ ムスタこの生涯投与

試験では腫瘍はみられていないとの報告がある
の。

(3)ヘリコパクター ・ピロリの除菌判定上の注意 :ランソプラゾ「ル

等のプロトンポンブインヒビターやアモキシシリン水和物及びメ

トロニダゾールの服用中や投与終了直後では,13c_尿素呼気試験

の判定結果が偽陰性になる可能性があるため,'C―尿素呼気試験

による除菌判定を行う場合には,これらの薬剤の投与終了後 4週

間以降の時点で実施することが望ましい。   |

【薬物動態】
1.血 中濃度

健康婦人 5例にメトロニダゾール内服錠 250mgを単日経口投与し

たときの血中濃度を図 1に示す。血中濃度は 2時間後に最高値を

示した D。

(μ eL/⑪

1 0

時間                 '

図1 経 口投与時の血中濃度

2.分 布

(1)腟内への移行

健康婦人5例にメトロニダゾール内服錠250mgを単回経口投与し

た場合,症例によって多少の変動を認めたが,4時 間後まで十分

な抗原虫濃度を示した
'。

(2)胎児への移行

分娩開始初期からメトロニダゾール内服錠200mgを3時間ごとに

投与して,母子の血中濃度を測定したとき,胎盤関門を通過して

1 胎児に移行することが認められた 。。(外国人によるデ=夕 )

(3)母乳中への移行

平均年齢22.5歳の母親及び生後5日の新生児 10例を選び,母親

にメトロニダゾール内月腱錠200igを経口投与し,4時 間ごとに授

乳して母乳中及び新生児の血中への移行を測定した。母乳中の平

均濃度は4時間3.4μg/mL,8時間2.2μg/mL,12時間 1.8μg/

■Lで母親の血中と同程度に移行したが,1新生児の血中濃度は痕

跡～0.4μ g/mLと 極めて微量であつた つ。 (測定法 :

polarograbhy)(外国人によるデータ)

3.代 謝

主として肝臓で代謝される。

尿中に排泄されたニトロ基を含む代謝物中,未変化のメトロニダ

ゾール及びそのグルクロン酸抱合体が30ん40%を 占め,1-(2-

ヒドロキシエチル)-2-ヒ ドロキシメチノ"5-ニ トロイミダゾール

及びそのグルクロン酸抱合体が主代謝物で40～50%を 占めた め。

(外国人によるデータ)

4.排 泄

健康婦人3例にメトロニダゾール内服錠250嘔を単回経口投与し

たときの48時間までの尿中排泄率は,生 物学的測定法では9.2

%,化 学的定量法では3o.6%であった め,|

5.そ の他      ‐

血清蛋白結合率 :平衡透析法にて測定された血清蛋白結合率は1

μg/mtの濃度では8.1%,10μ 意/mLの濃度では11.2%であつた
°。(外国人によるデータ)

【臨床成績】
1.ト リコモナス症 (腟トリコモナスによる感染症) .

再評価結果における有効性評価対象例337例中;治 癒率は96.4

%(325例 )で あつた。また,原虫再出現率は有効性評価対象例

284例中,14.1%(40 Jll)であった
101。          |

2.胃 漬瘍・十二指腸潰瘍におけるヘリコパクター・ピロリ感染症

プロトンボンプインヒビター/アモキシシリン水和物/メ トロニ

ダゾエル併用療法 (PP1/Ш療法)は 承認の用法。用量 (プロト

ンポンプインヒビター常用量十アモキシシリン水和物750mg+メ

トロニダゾール250■gl日 2回,7日 間)に おいて,81.7～100%

の除菌効果Xが得られる治療法であることが報告されている。

※:評価基準等が異なる複数の臨床研究成績
1°～1め
に基づき記載

【薬効薬理】      ‐
1.桑 理作用

助a。″ο″as,螂 α体に対し,抗 原虫作用を示す い。  |

血
中
濃
度

nean (WelA : biosssay)

種類＼頻度 頻度不明

過敏症注
! 発疹,そ う痒感

血液12 17塩基球増多

:肖化:患
下痢,胸 やけ,悪 心,上 腹部痛,味覚異常,日腔アフタ,舌

炎,出 血性腸炎,鼓腸,黒 色便

月干臓注
3 FF機能障害

精神神経系 うつ病,頭 痛,浮 動性めまい,不 安定感

その他 瞑精疲労,疲 労, しびれ感



フラジール内服錠(3)

2.作 用機序       ,

抗原虫及びヘリコバクター ・ピロリ除菌作用

【有効成分に関する理化学的知見】
一般的名称: メトロニダゾール (」AN)[日局]

Metronidazole

【文献請求先】

塩野義製薬株式会社 医薬情報センター

メトロニダゾ‐ルは原虫又はヘリコパクター・ピロリ菌体内の二  〒 54卜0045大 岐市中央区道修町 3丁 目1番 8号

トロ還澤酵素系の反応によって翠元を受け,ニ トロソ化合物 (R  電 話 0120-966■34
-NO)に変化する。このR―NOが抗原虫作用及びベリコパクター ・  FAX 06-6202-1541            .

ピロリに対する殺菌作用を示す。また,反応の途中で生成したヒ  http://wⅧ :shio■ogio co.ip/med/

ドロキシラジカルが DNAを切断し,DNAら せん構造の不安定化を

招く
!D～
:)。

塩野義製薬株式会社
化学名 :   2-(2-Methy卜5-■itro-1〃―imidaz01,1-yl)ethanol      〒 541-0045  大 阪市中央区道修町 3丁 目 1番 8号

分子式 :   cGH9N303

分子量 :   171.15             ‐

Fマ ト

す
 _    ■

性状 :,  白 色～微黄自色の結晶又は結晶性の粉末である。

酢酸 (100)に溶けやすく,エ タノール (99.5)又は
|     ア セトンにやや溶けにくく,水 に溶けにくい。

希塩酸に溶ける:

光によって黄褐色になる。

融点 :    159～ 163℃

分配係数 :  0.81[pH7.4,1-オクタノール/緩衝液]

【包装】                                ｀
フラジール内服錠 250mg:PTP100錠 (10錠×10)

【主要文献】
〔文献請求番号〕

1)塩野義製薬集計 :長峰敏治ほか :臨床婦人科産科,1961,15(9),

769〔196100010〕を含む計23文献

2) Rustial■et al. : J.Natl.Cancer lnst.,1972,48(3),721            ,

〔197200266〕

3) Roe,F.J.C.et al. :Surgery,1983,93(1),158 〔198302421〕

4) Rustia,Mi et al. : J.Natl.Cancer lnst.,1979,63(3),803

〔197901172〕

5)青河寛治ほか :産婦人科の世界,1971,23(2),183〔197100108〕

6)Scott,G.M. :」.Obξtet`Gymaecol.Br.Co■口on■,1961,68(5),723

〔196100046〕

7)Scott,G.Mt et al.:Br.J.vener.Dis.,1961,37:278〔196100028〕

8) Stambaugh,J.E.et al. : J.PharlnaC01.Exp.Ther.,1968:161(2),

373 〔196800111〕

9)Schwartz,D.E.et al.:Chemotherap,,1976,22,19〔197600810〕

10)塩野義製薬集計 ;網野栄作ほか :産婦人科の実際,1964,13(3),

245〔196400045〕を含む計10文献

11) Shi■oyallla,T.et al. : J.Castroenterol.,2004,39(10),927

〔200701312〕                                                                                 ,

12)沖本忠義ほか :第9回日本ヘリコバクター学会学術抄録集,2003,

p.46,松本 〔200701304〕                           |

13) Isollloto,H.et al. :Aliment.Pharlllacol.Ther.,2003,18,101

〔200701301)                                             .

14) 」ennisO■,R.F.et al. : J.Clin.Pathol.,1961,14,431    ‐

〔196100029〕

15) Osato,MS. :Curr.Pharm.Des.,2000,6,1545 〔200701302〕

16)山本達男ほか :日本臨休,2005,63(S-11),376〔200602102〕

17) Upcroft,Piet al. : Clin.Microbiol.Rev.,2001,14(1),150

〔200701303〕                             ‐

FGT 26 DA
① :サノフィ・アベンティスグループ登録商標



仔}組 合せ製剤
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貯  法 :室温保存。開封後
も湿気を避けて保存するこ
と。(本品は高防湿性の内袋
により品質保持をはかって
いる。)
使用期限 :外箱に表示の使用
期限内に使用すること。
(使用期限内であっても開封後はな

るべく速やかに使用すること。)|

処方せん医薬品注D

ランサップ。400

ランサップ。800
「タケダ」
ル側剛R400&800

日本標準商品分類番号 876199

査結果 12008年3月

ランソプラゾ‐ルカプセル、日本薬局方アモキシシリンカプセル、日本薬局方クラリスロマイシン錠

_杏 響ilF年 装されている個々の製剤を単独、もしくは本製品の効能
・効果以外の目的に使用しなぃこと。また、用法

・用量のとおり、同時に服用すること。

次の思者には投与 しないこと)には投与 しないこ

(1)タケプロン、アモリン及びクラリスの成分に対する過敏症
の既往歴のある患者
(2)アタザナビル硫酸塩、ピモジド、エルゴタミン含有製剤を
投与中の患者 (「相互作用」の項参照)
(3)伝染性単核症のある患者 [アモキシシリン水和物で紅斑性
丘疹の発現頻度が高いとの報告がある。]
(4)高度の腎障害のある患者 [アモキシシリン水和物、クラリ
スロマイシンの血中濃度が上昇することがあり、本製品で
は各製剤の投与量を調節できないため、本製品の使用を避
けること。]

【原則禁尋】(次の患者には投与しないことを原則とするが、
特に必要な場合には慎重に投与すること)

ペニシリン系抗生物質に対する過敏症の既往歴のある患者

【組成・性状】
本製品は然下の,製剤を組み合わせたものである。

ランサップ400

1シート (1日分)中

タケプロンカプセル 30 2カ プセル

アモリンカプセル 250  6カ プセル

クラリ多く錠 200      2錠

ランサップ800
1シート (1日分)中

タケプロンカプセル30 2カ プセル
アモリンカプセル 250 6カ プセル

クラリ多く錠 200      4錠

3製剤各々の組成・性状は次のとおりである。
タケプロンカプセル30
1カプセル中
の 有 効 成 分

ランソプラゾール30mg

色調 ・剤形

自色～わずかに褐色を帯びた白色の腸溶性顆粒を

含む頭部がうすい橙色の不透明、胴部がうすい黄色
の不透明の硬カプセル斉」

識別コー ド @283

形状 ・号数
3

長 径 (mln) 15.8

短 径 (nL7nh

形 状 輌①
下面

○
側 面

①
厚 さ (mln) 約 8 . 6

直 径 (mm) 約 5 . 4

iお蔵輩ζ難希易嬌レンル名蘇鼻多唾轟
水ケイ酸

〈適応菌種〉
アモキシシリ
ロリ
〈適応症〉
下記におけるヘリコバクター・ピロリ感染症
胃潰瘍、十二指腸潰瘍、胃MALTリンパ腫、特発性血小板減少性紫斑病、
早期胃癌に対する内視鏡的治療後胃・      |

…
■=…
……
く効能 ・効果に関連する使用上の注意 〉

………

華

(1)進行期胃rALTリア′筵 対するヘリコバクター・ピロリ除菌治療の有

麹 測絶立していなし、

12)特発性血小板減少性紫斑病において、重篤な出血のリスクが予測され

る場合には、他の適切な治療法を考慮すること。

(3)早期胃癌に対する内視鏡的治療後胃以湘こは、ヘリコバクター・ピロ

【用法・用量】
通常、成人にはランソプラゾールとして 1回 30mgtアモキシシリ
ン水和物として 1回 750mg(力価)及 びクラリスロマイシンとして
1回 200mg(力価)の 3剤を同時に 1日 2回、7日間経口投与する。
なお、クラリスロヤイシンは、必要に応じて適宜増量することがで
きる。ただし、1回 400mg(力価)1日 2回を上限とする。

【使用上の注意】
本製品は3製剤を組み合わせたものであり、1本【使用上の注意】は
3製剤各々の【使用上の注意】より記載している。
1`慎重投与 (次の患者には慎重に投与すること)
靱                  .

(1)薬物過敏症の既往歴のある患者
(2)肝障害のある患者 [ランソプラゾールの代謝、ツト糧が遅延す
ることがある。]
(3)高齢者 (「高齢者への投与」の項参照)
靱
(1)セフェム系抗生物質に対する過敏症の既往歴のある患者
(2)本人又は両親、兄弟に気管支喘息、発疹、奪麻疹等のアレル
ギー症状を起こしやすい体質を有する患者      |
(3)高度の腎障害のある患者 [高い血中濃度が持続することがあ
る。]
(4)高齢者 (「高齢者への投与」の項参照)          .
(5)経口摂取の不良な患者又は非経口栄養の患者、全身状態の悪
い患者 [ビタミンK欠 乏症状があらわれることがあるので観
察を十分に行うこと。]               、

輻
(1)他のマクロライド系薬斉Jに対する過敏症の既往歴のある患者
(2)肝機能障害のある患者団機 能障害を悪化させることがある。
(「冨1作用」の項参照)]

(3)腎機能障害のある患者 [クラリスロマイシンの血中濃度が上
昇するおそれがある。(【薬物動態】、「相互作用」の項参照)コ
(4)心疾患のある患者 EQT延長、心室頻拍 (Torsades de pointes
を含む)、心室細動をおこすことがある。(「副作用」の項参照)]
(5)高齢者 (「高齢者への投与」、【薬物動態】の項参照

【効能・効果】

ン、クラリスロマイシンに感性のヘリコバクター・ピ

裂腑鋏    ]`
アモリンカプセル250

ラリタjうζ子じr9ぅィヵ孫紗卜うろ七=ル
ローぅ、トウモロコシデ

クラリス錠 2∞

1カプセル中
の有効成 分

アモキシシリン水和物 250mg(力 価)

色調 ・剤形 頭部及び胴部とも白色の硬カプセ/L/11

識別コード @t640

形状 。号数
2

長 径 (m7n) 18.8

短 径 (Rlln)

クラリスロマイシン200mg(力 価)

7  4  ) vL=*7 , {  Y ,

注 1)処 方せん医薬品:注意―医師等の処方せんにより使用すること



2.重 要な基本的注意

岬
治療にあたつては経過を十分に観察し、病状に応じ治療上必要
最小限の使用にとどめること。

勒
ショックがあらわれることがあるので、十分な問診を行うこと。

3.相 互作用

ランソプラゾールは主として肝薬物代謝酵素 C17P2C19又は

CYP3A4で代謝される。またtラ ンソプラゾールの胃酸分泌抑制作

用により、併用薬剤の吸収を促進又は抑制することがある。

クラリスロマイシンは CYP3A4阻害作用を有することから
1)、

CYP3A4で代謝される薬剤と併用したとき、併用薬剤の代謝が阻害

され血中濃度が上昇する可能性がある。「方、クラリスロァイシ

ンは CYP3A4によって代謝されることから2)、CYP3A4を阻害する

薬剤と併用したとき、クラリスロマイシンの代謝が阻害され未

変化体の血中濃度が上昇する可能性があり、また、CYP3A4を誘

導する薬剤と併用したとき、クラリスロマイシンの代謝が促進ざ

れ未変化体の血中濃度が低下する可能性がある。

(1)併用禁忌 (併用しないこと)

触桑榊

(1)併用注意 (併用に注意すること)

麒

薬剤名等 臨床症状 ・措置方法 機 肝 危 険 因 子

アタザナビル硫酸塩

(レイアタッツ)

アタザナビル硫酸塩の

作用を減弱するおそれ

がある。

ランソプラゾ‐ルの

胃酸分泌抑制作用に

よリアタザナビル硫

酸塩の溶解性が低下

し、アタザナビルの血

中濃度が低下するこ

とがある。

輻
薬剤名等 臨灰 症 状 ・措 置 方法

フコ千シン 1目気、1日吐、不整脈等が

報告されているので、ジ
ゴキシンの血中濃度の

推移、自覚症状、心電図

等に注意し、異常が認め

られた場合には、投与量

を調節する等の適切な
処置を行うこと̂

クラリスロマイシンの腸

内細菌叢に対する影響に

より、ジゴキシンの不活化
が抑制されるか、もしくは

卜糖蛋白質を介したジゴ

キシンの輸送が阻害され

ることにより、その血中濃
度が上昇する^  ‐

テオフィリン、
アミノフィリン
ブКヨロ1欄bも
コリンテオフィ
リン

テオフィリン中毒症状

(痙攣、横紋筋融解症

等)が 報告されているの

で、テオフィリンの血中

濃度の推移等に注意し、

異常が認められた場合

には、投与量を調節する

等の適切な処置を行 う

こと。

クラリスロマイシンの

CYP3A4に対する阻書作用

により、テオフィリンの代

謝が阻害され、その血中濃

度が上昇する。

ジソビラミド QT延長、低血糖等が報告

されているので、心電

図、自党症状等に注意
し、異常が認められた場

合には、投与量を調節す

る等の適切な処置を行
うことぃ

クラリスロマイシンの

αP3A4に 対する阻害作用

により、ジソピラミドの代

謝が阻害され、その血中濃

度が上昇する。

カル′ヽマゼピン 晴IIR、眩軍、眠振、運動

失調等が報告 されてい

るので、カルバマゼピン

の血中濃度の推移、自党

症状等に注意し、異常が

認められた場合には、投

与量を調節する等の適

切な処置を行うこと。

クラリスロマイシンの

CYP3A4に対する阻害作用

により、カルバマゼピンの

代謝が阻害され、その血中

濃度が上昇する。

シクロスポリン 腎障害等が報告されて
いるので、シクロスポリ
ンの血中濃度の推移く腎

機能検査値等に注意し、

異常が認められた場合

には、投与量を調節する

等の適切な処置を行 う
こと。

クラリスロマイシンの

研P3A4に 対する阻害作用

により、シクロスポリンの

代謝が阻害され、その血中

濃度が上昇する。

タクロリムス
水和物

クレアチニン上昇等が

報告されているので、タ

クロツムスの血中濃度
の推移、腎機能検査値等

に注意し、異常が認めら

れた場合には、投与量を

調節する等の適切な処
置を行うこと̂

クラリスロマイシンの

CYP3A4に 対する阻書作用

により、タクロリムスの代
謝が阻害され、その血中濃

度が上昇するも

クマリン系
-41
ワルファリン

カリウム等

プロトロンピン時間延

長等が報告されている

ので、血液凝固能検査値

等に注意して異常が認め

られた場合には、投与量

を調節する等の適切な

処置を行うこと。

クラリスロマイシンの
CYP3A4に対する阻害作用
により、左記薬剤の代謝が
阻害され、それらの血中濃
度が上昇する可能性があ
る。

ベンソジアゼビ

ン系薬剤
n3A4で 代
謝される薬剤
トリアプラム、
ミダゾラム等

傾眠等の中枢神経系抑

制作用の増強が報告さ

れているので、異常が認
められた場合には、投与

を中止する等の適切な

処置を行うこと。

クラリスロマイシンの

CYP3A4に対する阻害作用

により、た記薬剤の代謝が

阻害され、それらの血中濃

度が上昇する可能性があ
る^

エレトリブタン

臭化水素酸塩

エレトリプタンの作用

が増強される可能性が

ある。

クラリスコマイシンの

CYP3A4に対する阻害作用

により、エレトリプタンの

代謝が阻害され、その血中

濃度が上昇する可能性が

ある。

カルシウム

描抗剤
m3A4で 代

謝される薬剤
ニフェジピン、
ベラパミノン
指 酸 茸 笙

血圧低下 (ふらつき、脱

力感、1風気)、頻脈、徐

脈等が報告されている

ので、異常が認められた

場合には、投与を中止す

る等の適切な処置を行

うこと。

クラリスロマイシンの

αP3A4に 対する阻害作用
により、左記薬剤の代謝が

阻害され、それらの血中濃

度が上昇する可能性があ

る。

核劫 ,蒸

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〕

QT延長、心室性不整脈

(Torsades de pointes

を含む)等 の心血管系

副作用が報告されてい

る。

クラリスロマイシン

の CYP3A4に対する阻

害作用により、な記薬

剤の代謝が阻害され、

それらの血中濃度が

上昇する可能性があ

る。
エルゴタミン

〈エルゴタミン酒石

酸塩、ジヒドロエル
ゴタミンメシル酸
塩)含有製剤
〔カフェルゴット〕
〔クリアミン〕
〔ジヒデルゴット〕

血管攣縮等の重篤な副

作用を起こすおそれが

ある。

薬剤名等 臨 戻斤 状 ・措 置 方法

テオフィリン テオフィリンの血中濃

度が低下することがあ

る。

ランノプラゾールが肝

薬物代謝酵素を誘導
し、テオフィリンの代

謝を促進することが考

えられている。

タクロリムス水和物 タクロリムスの血中濃

度が上昇することがあ

る。

ランソプラゾールが肝

薬物代謝酵素における

タクロリムスの代謝を

競合的に阻害するため

と考えられている。

ジゴキシン、
メテルジゴキシン

左記薬剤の作用を増強

する可能性がある。

ランソプラゾールの胃
酸分泌抑制作用により
ジゴキシンのカロ水分解
が抑制され、ジゴキシ
ンの血中濃度が上昇す
ろ可能件がある̂

-l a-7rUr-)r.
rl7,(t=J

左記薬剤の作用を減弱

する可能性がある。

ランソプラゾールの胃
酸分泌抑制作用により
左記薬剤の血中濃度が

低下する可能性があ
る。

フェニトイン、
ジアゼパム

左記薬剤の代謝、排泄が遅延することが類薬(オ
メプラゾーンの で報告されている。



エプレレノン エプレレノンの作用が

増強される可能性があ

る。

クラリスロマイシンの

CP3A4に 対する阻害作用
により、エプレレノンの代

謝が阻害され、その血中濃
度が上昇する。

イ陽コナゾール イ トラヨナゾールの作
用が増強される可能性
がある。

クラリスロマイシンの

CYP3A4に対する阻害作用

により、イトラコナゾール

の代謝が阻害され、その血

中濃度が上昇する。

シンパレタチン、
アトルパスタチ
ンカルシウム水
和物

ロバスタチン
(国内未承識

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

し、急激な腎機能悪化を

伴う横紋筋融解症があ

らわれやすいので、筋肉

痛、脱力感等の症状及び

CK(CPK)上 昇、血中
・

尿中ミオグロビン上昇

等の検査値異常に十分
注意し、異常が認められ

た場合には、投与を中止

する等の適切な処置を
行うこと̂

クラリスコマイシンの

CYP3A4に対する阻害作用
により、左記薬剤の代謝が

阻害され、それらの血中濃

度が上昇する可能性があ

る。

腎機能障害のある患者に

は特に注意すること。

スルホニル尿素

系血構降下剤
グリベンク

ラミド等

低血糖 (意識障害に至る
ことがある)が報告され
ているので、異常が認め
られた場合には、投与を
中止し、ブドウ糖の投与

等の適切な処置を行う
と.

機序は明確ではないが、ク

ラリスロマイシンとの併
用により、左記薬剤の血中

濃度が上昇する可能性が

ある。

コルヒチン コルヒチン中毒症状 (汎
血球減少、肝機能障害、

筋痛、腹痛、嘔吐、下痢、

発熱等)が報告されてい

るので、異常が認められ
た場合には、投与を中止

する等の適切な処置を

行うこと。

クラリスロマイシンの

CYP3A4に対する阻害作用
により、コルヒチンの代謝
が阻害され、その血中濃度
が上昇する可能性がある。

ジエノゲスト ジエノゲス トの作用が

増強される可能性があ

る。

クラリスロマイシンの

CYP3A4に 対する阻害作用
により、ジエノグストの代
謝が阻害され、その血中濃
度が上昇する。

ホスホジエステ

ラーゼ5阻害剤
シルデナフィ
ルクエン酸塩

等

左記薬剤の作用が増強

される可能性がある。

クラリスロマイシンの
CYP3A4に対する阻害作用
により、シルデナフィルの

代謝が阻害され、その血中
濃度が上昇することが報
告されている。

HiVプ ロテア
ーゼ阻害剤
リトナビル、
サキナビルメ
シル酸塩等

クラリスロマイシンの

未変化体の血中濃度が

上昇する可能性がある。
また、サキナビルとの併
用において、サキナビル

の血中濃度が上昇しヽ ク

ラリスロマイシンの活
性代謝物の血中濃度が

低下することが報告さ
れている̂

クラリスロマイシンと左

記薬剤のCYP3A4に対する

阻害作用により、相互に代
謝が阻害される。

デラビルジンメ

シル酸塩
デラビルジンの大変化

体の血中濃度が上昇す

ることが報告されてい

る。また、クラリスロマ

イシンの未変化体の血

中濃度が上昇し、活性代

謝物の血中濃度が低下

することが報告されて
いる^

クラリスロマイシンとデ

ラビルジンのCYP3A4に対

する阻害作用により、相互

に代謝が阻害される。

エフアビレンツ●
ネビラピン

クラリスロマイシンの

未変化体の血中濃度が

低下し、活性代謝物の血

中濃度が上昇すること
が報告されている。

左記鋼 のCYP3A4に文け

る誘導作用により、クラリ
スロマイシンの代謝が促
進される。

リフアンビシン クラリスロマイシンの

作用が減弱する可能性
があるので、その場合に
は、投与を中止する等の

適切な処置を行うこと:

ソファンビシンの CYP3A4

に対する誘導作用により、
クラリスロマイシンの代

謝が促進され、クラリスロ

マイシンの未変化体の血

中濃度が約 1/8に低下す
るとの報告がある。

リフアフアン ふと'脹 癸寺か報盲0
れているので、異常が認
められた場合には、投与
を中止する等の適切な
処置を行うこと。

クラリスロマイシンの
CYP3A4に 対する阻害′同甲
により、リファプチンの代
謝が阻害され、その血中濃
度が上昇する。

で行われた承認時までの試験では430例 中 217例 (50.

に、市販後の調査では 3,491例中 318例 (9.1%)に臨床検査値
の異常を含む副作用が認められている (再審査終了時点)。
また、外国で行われた試験では548例中179例 (32.7%)に臨床
検査値の異常を含む副作用が認められている。   |

適切な処置を行うこと。
注3)このような場合には投与を中止すること。

なお、外国で行われた試験で認められている目1作用 (頻度 1%以 上)
は次のとおりである。              .

なお、タケプロン、アモリン、クラリスでは、他にもそれぞれに次
の副作用が認められている。

魃
(1)重大な副作用
1)アナフィラキシニ反応 (全身発疹、顔面浮腫、呼吸困難等)
(0.1%未満)が あらわれることがあり、ショック (0.1%未満)
を起こした例もあるので、観察を十分に行い、異常が認められ
た場合には投与を中止し、適切な処置を行うこと。
2)汎血球減少、無顆粒球症、藩血性貧血 (0.1%未満)、また、顆
粒球減少、血小板減少、貧血 (0.1～5%未 満)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。
3)黄疸、AST COT)、ALT(GPT)の 上昇等を伴う重篤な肝機能障
害 (0.1%未満)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て適切な処置を
行うこと。
リ
         ト
あらわれることがあるので、観察を十分に行い、異常が認めら
れた場合には投与を中止し、適切な処置を行うこと。
5)間質性肺炎 (0,1%未満)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)等があらわれた場合に
は、速やかに胸部X線等の検査を実施し、タケプロンの投与を
中止し、副腎皮質ホルモン剤の投与等の適切な処置を行うこ
と。

3

以下の副作用は、上記の国内で行われた試験で認められたもので

注2)観 察を十分に行い、異常が認められた場合には投与を中止するなど

痛、便秘、口内

炎、舌炎、日渇、
胸やけ、胃食道

トリグリセライ ド、

尿酸の上昇、総コレ

ステロールの上昇 ・

低下、尿蛋白陽性、

めまい、腟モニリア症



6)間質性腎炎 (頻度不明)が あらわれ、急性腎不全に至ることも

あるので、腎機能検査値 (BUN、クンアチニン上昇等)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

うこと。
(2)その他の副作用

01～ 5%未 満 0.1%未 満 頻度不明

1週 醒 賑F 発拶、掻澤

2)肝 臓ロ AST(00T)、
肛T(GPT)、

地f、LDH、

γ―GTPの 上昇

3)血 滋 好酸球増 多

4)消化器 便秘、下痢、日

渇、腹部膨満感

悪心、1匡吐、食欲

不振、腹痛、カン

ジダ症、味覚異常

口内炎、舌炎、

大腸炎|°

5 )精 神
神経系

頭痛t眠 気 うつ状態、不眠、
めまい、振戦

6)その他 発熱、総コレス

テロール、尿酸

の上昇

女性化乳房
・り
、浮

腫、倦怠感、舌 ・

面唇のしびれ感、

四肢のしびれ感、

筋肉痛、脱毛

かすみ日、脱力
感、関節痛

注2)観察を十分に行い、異常が認められた場合には投与を中止するなど

適切な処置を行うこと。          |
注3)このような場合には投与を中止すること。

注4)下痢が継続する場合、内視鏡検査では腸管粘膜に異常を認めない

が、組織学的に大腸粘膜下に膠原線維束の胆厚や炎症細胞の浸潤

を伴う大腸炎が発現している可能性があるため、速やかに本剤の

投与を中止すること。

キ蒸 燃
(1)重大な副作用 |

1)シ ョック、アナフィラキシー様症状 (0.1%未満)を 起こす
ことがあるので、観察を十分に行い、不快感、口内異常感、
眩量、便意、耳鳴、発汗、喘鳴、呼吸困難、ユ管浮腫、全身
の潮紅:奪麻疹等の異常が認められた場合には投与を中止し、
適切な処置を行うこと。
2)皮膚粘膜眼症候群 (Stevens―」ohnsOn症候群)、中毒性表皮壊
死塾盤症 (Toxic Epidermal Necrolysitt T酬)(いずれも01%

未満)、急性汎発性発疹性膿疱症 (頻度不明)が あらわれる
ことがあるので、観察を十分に行い、発熱、頭痛、関節痛、
皮膚や粘膜の紅斑。永疱、膿疱、皮膚の緊張感・灼熱感 :疼
痛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
を行うこと。
3)急性腎不全等の重篤な腎障害 (0.1%未満)が あらわれるこ
とがあるのでヽ定期的に検査を行うなど観察を十分に行い、
異常が認められた場合には投与を中止し、適切な処置を行う
こと。
4)穎地球減少 (0,1%未満)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上するなど適切な処置を行
うこと。               ｀
5)偽膜性大腸炎等あ血便を伴う=篤 な木腸炎 (0.1%未満)が
あらわれることがある。腹痛、頻回の下痢があらわれた場合
には直ちに投与を中止するなど適切な処置を行うこと。
6)AST(00T)、ALT(CPT)の上昇等を伴う肝機能障害、黄疸 (0.1%

未満)力 あ`らわれることがあるので、観察を十分に行い、異
常が認められた場合には投与を中止し、適切な処置を行うこ

と。
(2)その他の副作用

0.1～50/0未満 αl°/o未満

1)過 椰 uEEり 発熱、発疹、
華麻疹

2)血 液 好酸球増多、貧血

3)肝 臓 AST(00T)、

ALT(CPT)の 上昇

4)消`L器 下痢、悪心、

食欲不振

5)歯交代症・° 口内炎、大腸炎 (カンジダ、

非感受性のクレブシエラ等に

よる)

6)ビタミン欠乏症 ビタミンK欠乏症状 (低プロ

トロンビン血症、出血傾向

等)、ビタミンB群欠乏症状
(舌炎、日内炎、食欲不振、
神経炎等)

このような場合には投与を中止し適切な処置を行うこと。

このような場合には投与を中止するなど適切な処置を行うこと。

魃         ‐
(1)=大な副作用
1)ショック、アナフイラキシー様症状 (呼吸困難、痙攣、発赤
等)(頻度不F/8)を起こすことがあるので、観察を十分に行い、
1異常が認められた場合には、投与を中止し、適切な処置を行
うこと。
2)OT延 長、心室頻拍 (Tёrsades de pointesを含む)、心室細
動(頻度不明)があらわれることがあるので、観察を十分に行
い(異 常が認められた場合には、投与を中止し、適切な処置
を行うこと。なお、QT延長等の心疾患のある患者には特に注
意すること。(「慎重投与」の項参照)
3)1肛鮨=層子Jし、 AST (00T)、 ALT (GPT)、 γ―GTP、 LDH、 ALttP′)」ヒ

見言色讐桑鯨警芳電F競曇響羊雰歪宕メ督嚢爾票峯ばなれた
場合には、投与を中止し、適切な処置を行うこと̀
り血小板減少、汎血球減少、溶血性貧血、自血球減少、無顆粒
球症 (頻度不明)力 あ`らわれることがあるのでt定期的に検
査を行うなど観察を十分に行い、異常が認められた場合には、
投与を中止し、適切な処置を行うこと。
5)皮膚粘膜眼症候群 (Stevens―」ohisёn症候群)(中毒性表皮壊
死鰤   (ToxiC epidermal Necrolysis:TW)(頻度不明)が
|あらわれることがあるので 観ヽ察を十分に行い、異常が認めら
れたjJ・合には、投与を中止し、副腎皮質ホルモン斉Jの投与等の
適切な処置を行うこと。
6)発熱、咳嗽、呼吸困難、胸部X線異常、好酸球増多等を伴う
PIE症候群 1間質性肺炎 (頻度不明)が あらわれることがあ
るので、このような症状があらわれた場合には、投与を中止
し、副腎皮質ホルモン剤の投与等の適切な処置を行うこと。
7)偽膜性大腸炎、出血性大腸炎等の重篤な大腸炎 (頻度不明)
があらわれることがあるので、腹痛、頻回の下痢があらわれ
た場合には、投与を中止し、適切な処置を行うことも
8)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 (頻度不明)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、適切な処置を行うとともに、横紋筋融
解症による急性腎不全の発症に注意すること。
9)痙撃 (強直間代性、ミォクロヌス、意識消失発作等)(頻 度
不明)が あらわれることがあるので、観察を十分に行い、異常
が認められた場合には、投与を中止し、適切な処置を行うこと。
10)アレルギー性紫斑病 (頻度不明)が あらわれることがあるの
で、観察を十分に行い、異常が認められた場合には、投与を
中止し、適切な処置を行うこと。

‐11)急性腎不全 (頻度不明)が あらわれることがあるのでt観察
を十分に行い、乏尿等の症状や血中クレアチ千ン値上昇等の
腎機能低下所見が認められた場合にはt投 与を中止し、適切
な処置を行うこと。            .

(2)その他の副作用            :
次表のような副作用があらわれた場合には、症状に応じて、適切
な処置を行うこと。

0.1～50/●未満 0.1%未 満 頻度不 明

1)過 敏症 赫
注 7, 癌痒感

神

系精権
不眠 幻=`″、ス見

当識削 、意識

障害=ゆ、せん

妄江
71、
 臨 注
7,

3)感覚器 味覚異常

(にがみ等)
馴 |`′ 、

聴力低下
注°、

口■ロュ常注り

4)消化器 1匠気、嘔吐、胃部

不快感、腹部膨

満感、腹痛、下痢

食欲不振、軟

便、国内炎、
書本 書 亦名

口擢囚ひらん
「″
、

胸やけ、日渇、
歯芽書住注つ

5)血  液 好酸球増多

枢

承中鵬
めまい 職鴨

`″
、

しびれ (感)ン
'

7)肝 臓 AsT (60T)、

ALT (CPT) 」L夢肇
γ-OTP、 LDH、

A L f上 昇

8)その他 倦怠感、頭痛 浮腫、カンジダ

症
注つ、勁悸

菫ゆ
、

発熱、筋痛注
つ
、

CK(OpK  ヽ卜E●7,

注7)あらわれた場合には投与を中止すること。

5.高 齢者への投与
次の点に注意し、患者の状態を観察しながら慎重に投与すること。
(1)一般に高齢者では酸分泌能が低下しており、その他生理機能の低
下もあるので慎重に投与すること。(タケプロンによる)
(2〉二般に高齢者では生理機能が低下しており、アモキシシリン水和
物による副作用が発現しやすく、クラリスロマイシンの高い血中

濃度が持続するおそれがある。

注

注



(3)高齢者ではビタミンK欠 乏による出血傾向があらわれることがあ
る。(アモリンによる)

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。
[クラリスロマイシンでは、母動物に毒性があらわれる高用量に
おいて、胎児毒性 (心血管系の異常、日蓋裂、発育遅延等)力 報`
告されている。          .
なお、国外における試験で次のような報告がある。SD系ラット(15
～150mg/kg/日)及 び CD■1系 マウス (15～1,000mg/kg/日)に お
いて、それぞれ母動物に毒性があらわれる最高月量でラット胎児
に心血管系異常並びにマウス胎児に口蓋裂が認められた。
また、サル (35～70mg/kg/日)に おいて、母動物に毒性があらわ
れる70mg/kg/日で9例中1例に低体重の胎児がみられたが、外表、
内臓、骨格には異常は認められなかつた。,
また、ランソプラゾールでは、動物試験 (ラット)に おいて胎児
血漿中濃度は母動物の血漿中濃度より高いことが認められてい

る。。また、ウサギ (経口 3omg/kg/日)で 胎児死亡率の増加が認
められている。。      |

なお、ラットにランソプラゾーノン (50mg/kg/日)、アモキシシリ
ン水和物 (500mg/kg/日)及びクラリスロマイシン (160mg/kg/日)
を併用投与した試験で、母動物での毒性の増強とともに胎児の発
育抑制の増強が認められている。コ
(2)授平L中の婦人への投与は避けることが望ま
与する場合は、授撃Lを避けさせること。
[ランソプラノ

ールでは、動物議  (ラッ
ることが報告されている。9

しいが、やむを得ず投

卜)で 乳汁中べ移行す

また、クラリスロマイシンでは、動物試験 (ラント)の 乳汁中濃
度は、血中濃度の約2.5倍で推移した。]

■ 小児等への投与
小児等に対する安全性は確立していない (使用経験が少ない)。

3.適 用上の注意
(1)投与時 :健常人での薬物動態試験で天然ケイ酸アルミニウムと併
用した場合(ク ラリスロマイシンの吸収が低下するとの報告があ
る。       |
②薬剤交付時:PTPシ=卜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pll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。]

9。その他の注意
(1)ヘ リコパクター・ピロリの除曹判定上の注意 :ランソプラゾール
等のプロトンポンプインヒビターやアモキシシリン水和物、クラ
リス■マイシン等の抗生物質の服月中や投与終了直後では、

BC―

尿素呼気試験の判定結果が偽陰性になる可能性があるため、BC―

尿素呼気試験による除菌判定を行う場合には、これらの薬剤の投
与終了後4週以降の時点で実施することが望ましい。
0)そ の他                   '
ラットにアモキシシリン水和物 (2 000mg/kg/日)、ランソプラゾ
ール (15ng/kg/日以上)を 4週間併用経口投与した試験、及びイ
ヌにアモキシシリン水和物 (500mg/kg/日)、ランソプラゾール
(100mg/xg/日)、クラリスロマイシン (25mg/kg/日)を 4週間併
用経口投与した試験で、アモキシシリン水和物を単独あるいは併
用投与した動物に結晶尿が認められているが、結晶はアモキシシ
リン水和物がツト尿後に析出したものであり、体内で析出したもの
ではないことが確認されている。

魃    ‐

1)類薬 (オメプラゾール)で 、視力障害が発現したとの報告があ
る。

, 2)ラ ットに52週 間強制経口投与した試験で、50mg/kg/日群 (臨
床用量の約 100倍)において 1例に良性の精巣間細胞腫が認め
られている。'さ らに、24カ 月間強制経口投与した試験で、
15ng/kg/日以上の群において良性の精巣間細胞腫の発生増加
が、また、5mg/kg/日以上の群において胃のカルチノイド腫蕩
が認められており、加えて、雌ラットの15mg/kg/日以上及び雄
ラットの 50mg/kg/日以上の群において網膜萎縮の発生頻度の

増カロが認められている。
精巣間細胞腫及び網膜萎縮については、マウスのがん原性試験、
イヌ、サルの毒性試験では認められず、ラットに特有な変化と
考えられる。              '
3)タ ケプロンの投与が胃癌による症状を隠薇することがあるめ
で、悪性でないこと,を確認のうえ投与すること。

【薬物動態】
1.血 中議産
健康成人 (6例)に ランソプラゾールとして1回 30ng、アモキシシリン水和

物として1回 1,000嘔 (ヵ価)と。及びクラリスロマイシンとして1回 400mg

(力価)の 3剤 を同時に経日投与した場合、ランソプラゾールの未変化体、

アモキシシリン水和物及びクラリスロマイシンの血中濃度は図のとおりで

ある。

ランソプラゾールの未変化体

ヽ 絶 食 下

T .̈. 1.7LO.5h

C__ 1.1044481n″mL

188■1.88h

AUC 5,218±6,284ng・h/mL

6例 の平均値±標準偏差

1を,'■'11・ヽ

アモキシシリン水和物

クラリスロマイシン

it'j磯の時‖り|:l)

3剤併用時の3剤各々の血中濃度は単独投与時の血中濃度とほぼ同様の推

移を示す。
また、健康成人 (7例)に ランソプラゾールとして1回 30mg、アモキンシリ
ン水和物として 1回 1,000嘔 (力価)注 "及 びクラリスロ■インンとして 1

回400mg物 価)の 3剤を同時に1日 2回 7日間反復経口投与した時の薬物

動態からみて、蓄積性に問題はないと考えられる。
2.尿 中排泄

健康成人(6例)に絶食下でランソプラゾールとして1回30mg、アモキシシ
リン水和物として1回1,000mg(力価)注°及びクラリスロマイシンとして1
回 400mg(力 価)の 3剤 を同時に経 口投与 した場合、尿中にランソプラノァ

ルの未変化体は検出されず、全て代財ま物であ り、それ らを合計 した 24時 間

排泄率は 164%で ある。また、アモキシシリン水和物の 24時 間排泄率は

35.8%で あり、また、クラリスロマイシンの 24時 間排泄率は未変化体及び

代謝物
一 V(14位 水酸イヒ体)の 合計で 41.9%で ある。

注8)ラ ンサップの承認用法・用量と異なる。(【用法 ・用量】の項参照)

(参考)

クラリスロマイシン単独投与時0青 機能障害者及び高齢者における血中濃度  ‐

腎機能正常者と種々な程度の腎機能障害者及び重篤な基礎疾患のない 66～82歳 (平均
722歳 )の女性 3名に200ng(力価)を空腹時単回経口投与したときのクラリス●マイシ

ン (未変化付 の血中濃度パラメータは表のとおりである (測定法 :Bioassay)。

クレアチニンクリ
アランス la/nin) し編 缶 缶

AUC
(μg・h/mL)

Ccr≒100(n=5)
Ccr≒50(n=5)
Ccr≒30(n=5)
Ccr■5(n=5)

2.l12
2 15
2.55
3.54

1 24
1.89
0.96
1.48

2.38
5,74
4.69
6 13

８９

６９

７３

８９

８

．
２‐

１８

３６

血
中
薇
摯

血
中
違
度

ヽ 綸 合 下

T_、 17■05h

C…. 10.05t162μ g/mL
T,′. 09蜘 24h

AUC 04±7.15 μ g・h/mL

6例 の平均値士標準偏差

＼
食 下

未変化体 代謝物 ―V(14締 水酸 イ́ 体 )

T_ 20106h 1_8■0.8h

C 13"£ .64`贅/mL 0.78■ll.28,質/mL

T 45t2.6h 74■ 2_Oh

AUC 1036± 3842● ・h/mL 802± 1.98●■・h/mL

6例 の平均値±標準偏差

,.rnhl"
:',中 ス●ヽ イ|■ 、■贅IしIい
:代 調術 ヽ 114 1 t t醍 Iし,キ|



Crax

,,g/"I)
Ｌ
０

T l ′̀
( h )

AUC

(μg・h / m L )

高齢者 (nt3) 3.72 9 20

`【臨床成績】
ヘリユバクター・ピロリ陽性の胃潰瘍又は十二指腸漬瘍の患者を対象とした除

菌の臨床試験 (ランソプラゾール、アモキシシリン水和物及びクラリスロマイ

シンの3斉J療法)に おける除菌※率は表のとおりである。
※培養法及び組織診断法の結果がいずれも陰性
・胃潰瘍における除歯率 (7日間経口投与)    |

各薬剤 の 1回 投 与 量 投与回数 除菌率

ランソプラゾール30mg

アモキシシリン水和物 750mg(力価)

クラリス●マイシン200mg(力価)

2 回 / 日
875%
(84/96例)

ランソプラゾ■ル30mg

アモキシンソン水和物 750ng(力価)
クラリスロマイシン400mg(力価)

2回 /日
89.20/0

(83/93例)

・十二指腸漬瘍における除自率 (7日間経口投与)

各薬剤の 1回 投与量 控与 回数 除蘭率

ランソプラゾール 30mg

アモキシシリン水和物 750mg(力価)
クラリスロマイ|シン200mg(力価)

2 回 / 日
91.1%
0 2 / 9 0例)

ランソプラゾール30mg

アモキシシリン水和物750mg(力価)
クラリスロマイシン400mJ(力価)

2回ノ日
83.7%

(82/98例)

除藤率は基本解析対象集団を対象とした。

なお、米国及び英国で行われたヘリコパクター・ピ●り陽性の■二指腸潰瘍
等に対する除菌の臨床試験注0においても、同程度の成績が認められている。

注 9)各 薬剤の投与曇 投与期間は下記のとおりであり、国内の承認用法 ・用量と異なる。

(【用法・用量】の項参照)

米国:ランツプラゾニルとして1回 30叫、アモキシシリン水和物として1回 1,llllll叫(力

御 及びクラリスコマイシンとして1回 5∞“ (力紛 の3剤を1日 2回、10日間

又は 14日間経口投与

英国:ランソプラノールとして 1回 30 ng、アモキシシリン水和物として 1回 1,000 ntg(力

価)及 びクラリスロマイシンとして 1回 250 1ng(力価)の 3剤を 1日 2回、7日間

経口投与          ‐

【薬効案理】
1.抗菌作用
(1)アモキシシリン水和物及びクラリスロマイシンはベリ旱バクタ

ー・ビロ

リに対し殺菌的な抗菌作用を示すp
(2)クラリスコマイシンの抗菌力はpllの影響を受け、酸性では中性に比べて
減弱する。一方、アモキシシリン水和物はクラリスロマイシンと比べて

pHの影響は少ない。
(3)アモキシシリン水和物とクラリ不ロマイシンとの併用における抗菌力に
Iまt相乗又は相加作用が認められ、いずれの菌株においても拮抗作用は

認められていない。
また、アモキシシリン水和物及びクラリスロマイシンともにランソプラ
ゾールとの併用投与により、経口投与後の胃組織中濃度の上昇が認めら
れる (ラット)。

2.作用機序
アモキシシリン水和物は細菌のXIn胞壁合成を阻害することにより効果を

発揮し、また、クラリスロ●イシンは紬菌の70S'ボ ン‐ムの50Sサブユ
ニットと結合し蛋白合成を阻害することにより効果を発揮する。

&9)

ランソプラゾールは胃粘膜壁細胞のHl,K+■TPaseのSH基と結合し、酵

素活性を抑制することにより、酸分泌を抑制し胃内pHを上昇させる。
Ю～Ю)

アモキジシリン水和物及びクラリスロマイシンとの3斉瞭法におけるラ
ンソプラゾールの役割は胃内pHを上昇させることにより、アモキシシリ
ン水和物及びクラリスロマイシンの抗菌活性を高ゆることにあると考え
られる。

【有効成分に関する理化学的知見】
ランソプラゾール
化学構造式 :

アモキシシリン水和物
化学構造式 :                           .

一般名 :アモキシシリン水和物 CAmoxic、1lin Hydrate)EJAN3

略 号 : A M P C

化学名 :(2S526か 6-[(2か 2-Amino-2-(牛hydroxylhenyl)―

aCetylanino]-3,3-dilnethyl-7Юxo4-thia■1-azabic,cl″

[3.2.0]heptane-2-carboxyli, acid lrihydrate

分子式 :c16Hl%｀・311e0

分子量 :41945 ‐                         ‐

融 点 :約 1%℃ (分F17)
性 状 :アモキシシリン水和物は、自色～淡黄白色の結晶又は結晶性の粉末で

ある。水又はメタノールに溶けにくく、iタ ノール (95)に極めて溶

一般名 :クラリスロマイシン (Clarithromycin)〔Jぶ〕
略 号 :CAM

化学名 :(243'4554628810411812S13め -5-(3,4,6-

Trideox,-3-dinethylanino―β―lF,ylο「

hexopyranosyloxy)-3‐0,6-dideoxy-3-ιnethy1 3-α :
m e t h y l―α―L―rゴι″h e x o p y r a n o s y l o x y ) - 1 1 , 1 2 - d i h y d r o x y―

6 methoxy-2,4,6,8,10,12・hexamethyl-9-oxopさntadecan―

13 olld0

分子式 :C38H69N1013

分子量 :74795

融 点 :220～227℃

性 状 :クラリスロマイシンは、自色の結晶性の粉末で、味は苦い。アセトン

又はクロロホルムにやや溶けやすく、メタノ
ール、■タノール 195)

又はジエチルエーテルに溶けにくく、水にほとんど溶けない。

【包装】     ‐
PTP入 り 7シ ート (1シート×7)、35シァト (1シー ト×7×5)

.       【 主要文献】
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6)瀧 井昌英 他 :ChemOtherapy,37:1,1989.
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8)上 田泰 他 編 :感染症学―基礎と臨床,204,1982.メジカルビュー社
9)懸 Jll友人 他 :ChemOtherapy,36CSupp1 3):123,1988
10) Satohi H.et al :J Pharmacol Exp Ther,248:806,1989
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【文献請求先口製品情報お問い合わせ先】
武田薬品工業株式会社 医 薬学術部 くすり相談室

〒1038668東京都中央区日本橋二丁目12番 10号

フリァダイヤル 0120-56∈587

受付時間9:00～17:30(土日祝日・弊社休業日を除く)

製造販売元

武田薬品工業株式会社

H

帥 i°
~稚

一般名 :ランソプラゾール(Lansoprazole)〔JANl〕

化学名 :(ノ02・ ({[3 Methyl,4-(2,2,2-trifluoroetho卜y)―

2つyridyl]methyl,sulfinyl)be,zimidazole
分子式 :C16H,4)い'S
分子量 :36986                       .

融 点 :約 166℃ (分解)
性 状 :ランソプラゾールは自色～帯褐自色の結晶性の粉末である。ルとジメ

チルホルムアミドに溶けやすく、メタノ,ル にやや溶けやすく、エタ

ノール (995)に やや溶けにくく、ジエチルエ,テ ルに極めて溶けに

くく、水にほとんど溶けない。

6

けにくい。

〒540-8645 大阪市中央区道修町四丁目1番 1号



(報道発表用)

1 販売名

①ゾビラックス錠400、②ゾビラックス顆粒40%、③ゾビラックス錠

200、0ゾ ビラックス点滴静注用250、⑤ゾビクロビル錠2oo、⑥ゾビ

クロビル錠400、⑦ナタジール点滴静注用250mg、③アシ:ロベック錠

200、◎アシロベツク錠 400、⑭アシロベック顆粒 40%、Oア シロベ

ックDs80%、〇アシロベック点滴静注用250mg、①ビゾクロス錠200、

⑫ビゾクロ不錠400、①ビゾクロス顆粒40%、Qア シク●ビン錠200、

Oア シクロビン点滴静注250mg、①アシクロビン顆粒40%、①アシク

ロビン錠400、②ファルラックス錠200、のファルラックス錠“0、②

アシロミン錠200、②アシロミン錠4oO、②アシクロビル錠200mg「タ

ナベ」、②アシクロビル錠400mg「タナベ」、②アシクロビル顆粒40%

「タナベ」、②ゾビスタッ瀬 粒40%、②アシビル内月腱ゼリー200mg、

のアシビル内服ゼリー800mg、Qアイラジクス錠200mg、Oアイラッ
クス錠 400mg、Oト ミール点滴静注用キット250mg、①ビル、キサ
ル錠 200mg、⑫ビルヘキサル錠 400mを、①点滴静注用ビルヘキサィレ

250mg、①ビルヘキサル顆粒 40%、Oア ストリックドライシロップ

80%、 ①グロスパールシロップ 8%、 ①グロスパール顆粒 40%t⑮ ベ

ルク不ロン錠 200、〇ベルクスロン錠 400、0ベ ルクスロン顆粒 40%t

①ベルクス甲ン点滴静注用 250mg、②ベルクスロン注射液 250、①ア

クチダス点滴静注用 250mき、④アクチダス錠 400、0ア クチグス錠

200、④アクチダスキット、①アシクロビル錠200mg「々イラン」t①

アシクロビル錠400mg「マイラン」、Oア シクロビィレ注250mg「科薬」、

Oク ロベ‐卜錠 200、①クロベート錠 400、⑫アシクリル点滴静注用

250mg、①点滴静注用アシクリルバッグ250mg/100mL、①ビクロッ

クス点滴静注 125mg、○ビクロツクス点滴静注 250mg、①ビクロッ

クス錠 200、〇 ビクロックス錠 400、①ビクロックス顆粒 40%、Oビ

クロシクスシロップ8%、 ⑫アクチオス錠 200、①アクチオス錠 400、

Oア クチオス点滴静注用 250mg、①アクチオス点滴静注用 250mgキ

ット、①アクチオス顆粒 40%

2
一般名 アシクロビル

3 申請者名

①～④グラクソ・スミスクライン株式会社、⑤⑥日本薬品工業株式会

社ヾ○株式会社富士薬品、③～◎沢井製薬株式会社、⑬～①大正薬品

工業株式会社、①～①日医工株式会社、④Oキ ョーリンリメディオ株

式会社、②⑬メディサ新薬株式会社、②～②長生堂製薬株式会社、②④

日医エファーマ株式会社、①①辰巳化学株式会社、⑫田辺三菱製薬株

式会社、①～①サンド株式会社、O日 本化薬株式会社、①①高田製薬

株式会社t①～②東和薬品株式会社、①γ①シオノケミカル株式会社、

①①マイラン製薬株式会社、①～①株式会社ポ‐ラファルマ、OOア

イロム製薬株式会社、①～〇小林化工株式会社、〇～①大洋薬品工業

株式会社



4 成分 ・含量

①⑥◎⑫OO② ②①①⑤①④①OO01錠 中にアシクロビル 400 mg

を含有する錠剤

②⑩①①④②①①⑫①①lg中にアシクロビル400摯 gを含有する顆粒

剤

③⑤③①①④②②①①⑩①④◎①◎1錠 中にアシクロビル 200 mgを

含有する錠剤                   |    |

④⑦⑫O①①①①O01バ イアル中にアシクロビル250五gを含有す

る注射用製剤

①01g中にアシクロビ′レ800m音を含有するドライシロシプ剤
②■包中にアシクロビル 200mgを 含有する内服ゼリ

ー剤

①l包 中にアシクロビル 800mgを 含有する内服ゼリ
ー剤

〇〇17nT,中にアシクロビル80mgを 含有するシロップ剤

⑫②01ア ンプル中にアシクロビル250五gを含有する注射剤

①①lキ ット中にアシクロビル250mgを 含有する注射剤‐

01袋 中にアシタロビル250mgを 含有する注射剤

①lアンプル中にアシクロビル 125m」を含有する注射剤

5 用法 ・用量

b③ ⑤O③ ◎⑬⑫①⑮①O② ②②①④⑩①①O④ ⑤①①④①①O① ①

OO①

[成人]

単純疱疹 :

通常、成人には 1回アジクロビルとして200mgを 1日 5日経日投与

する。       |

造血幹細胞移植における単純ヘルペスウイルス感染症 (単純海疹)の

発症抑制 :                         |

通常、成人には 1回アシクロビルとして200mgを 1日 5回造血幹細

胞移植施行 7日前より施行後 35日 まで経口投与する。

帯状疱疹 :               |        ′

通常、成人には 1回アシクロビルとして800mgを 1日 5日経口投与

する。

なお、年齢、症状により適宜増減する:     |

[小児]

単純疱疹 :

通常、小児には体重 lkg当 たり1回 アシクロビルとして 20mgを 1

日4回 経口投与する。ただし、1回最高用量は200五gとする。

造血幹細胞移植における単純ヘルペスウイルス感染症 (単純疱疹)の

発症抑制 :         ′

通常、小児には体重 lkg当 たり1回 アンクニビルとして 20mgを 1

日4回 造血幹細胞移植施行 7日 前より施行後 35日 まで経日投与する。

ただし、1回 最高用量は 200五 gと する。. ‐ |      ｀
 |

帯状疱疹 :              ‐       ‐

通常、小児には体重 lk質当たり 1回 アシクロビルとして 20mgを 1

性器ヘルペスの再発抑制 1_                  .

涌常ヽノト児には体童 lkg当 たり 1回 アシクロビルとして 20m目 を 1



日4回 経口投与する。ただしtl回 最高用量は200mgた する^

量 __年齢、症状により適宜増減する。
ヽ

②⑩①①①④②①O⑩ O① ③   :    ‐     ′

[成人]

単純疱疹:       ‐    .              :

通常、成人には1回アシク●ビルとして2oOmgを 1日 5日経口投与
する。

造典釜細胞移植における単純ヘルペスウイルス感染症 (単純疱疹)の
発症抑制 :                     |

通常、成人には1回アンクロビノンとして
'200mgを
1日5自造血幹細

胞移植施行7日前より施行後35日まで経口投与する。
帯状疱疹 :

通常、成人には 1回アシクロビルとして 8∞mgを 1日 5回経口投与

する。

なお、年齢、症状により適宜増減する:

[小児]

単純疱疹 :

通常、小児には体重 1最当たり1回アシク■ビルとして20mgを 1日

4回経口投与する。ただし、1回最高用量は200mgと する。_

造血幹細胞移植における単純ヘルペスウイルス感染症 (単純疱疹)の

発症抑制 :

4回造血幹細胞移植施行ケ日前より施行後 35日まで経口投与する。た

だし、1回最高用量は200m2と する。

夢状疱疹 :

通常、小児には体重 1最当たり1回アシクロビルとして20蔽 を 1日
4回経口投与する。ただし(1回 最高用量は800mgと する。

水痘 :

通常、小場には倅重 lkg当たり1回アンクロビルとして20mgを 1日

4回経甲投与する。ただし、1回最高層量は800mgと する:

性器ヘルパスの再発抑制 :        |

通常、小児には体重 1峰 当たり1回アシクロビルとして20血gを 1日

4回経日投与する。ただし、1回最高用量は200mgと する。

上お、年齢、症状により適宜増減する。   …

④⑦⑫⑫⑫OOOo① ⑦O⑭ 00

単純ヘルペスウイルス及び水痘 ,帯状疱疹ウイルスに起因する下記感
染症 :

免疫機能の低下した患者 (悪性腫瘍 。自己免疫疾患など).に発症した

単純疱疹 ・水痘 ・帯状疱疹       ‐     |

m
[成人]

通常、成人にはアシクロビルとして 1回体重 lkg当たり5mgを 1日 3



頭上かけて、7日間ッ点滴静注する。
′
なお(脳炎・髄膜炎にぉいては、必要に応じて投与却FF5の延長もし、

は増量ができる。ただし、上限は1回体重lkg当たり10mgまでとす

る。

|[小 児]

涌常、/卜児にはアシクロビルとして 1

回、8時間毎に1時間以上かけて、7日間点滴静注する。

なお、必要に応じ

までとする。

にはアシクロビルとし

[成人]

通常、成人には 1回 アシクロビルとして 80omgを 1日 5日 経口投■

するも             |

なお、年齢、症状により適宜増減する。     1

[ガヽ児]
シクロビル

4回経口投与するしただし、1回最高用量は800m質とする。

なお、年齢、症

①①

[成人]

単純疱疹 :  .       :

通常、成人には 1回 2.5mL(ア シクロビルとして 200mg)を 1日 5回

経口投与する。     _           ‐

造血幹細胞移植における単純ヘル
ペスウイルス感染症 (単純疱疹)の

発症抑制 :      や

通常、成人には 1回 2.5mL(ア シクロビルとして 200mg)を 1日
5回

造血幹細胞1移植施行 7日 前より杵行後 35日
まで経口投,す

る。

帯状疱疹 :      |

通常、成人には1回10mL(アシクロビルとして800mg)を1日5回

経日投与する。

なお1年 齢、症状により適
~■
増減する6       .

[ガヽ児]|

単純疱疹 :

ま2.

が

ロヒ:ル

新生児単純ベルペスウイルス感染症 :

日3回 、8時 間毎に 1時間以上かけてヽ10日間点滴静注する。

シクロビルとして200mglと 主るこ



造血幹細胞移植における単純介ルペスクイルネ感染症 (単純疱疹】:あ
発症抑制 :

通常、小児にば体重 1峰 当たり 1回 0.25mL(ア シクロビノンとして

20m査〕を 1日 4回造血幹細胞移植施行 7日 前より施行後 35日まで経
口投与する。ただし、1回 最高用量は 2.5mL(ア シクロビルとして

200m2)と する。             |

帯状疱疹 :

通常、小児には体重 lk筐当たり 1回 025mL(ア シク薔ビルとして

20奥g)を 1日 4回 経口投与する。ただし、1回最高用量は 10mL(ア

勢 ビ'レとして800m2)と する。    |

水痘 :

通常(小 児には体重 lkg当たり 1回 025mL(ア シクロビルとして

20mg)を 1日 4回経口投与する。ただし、1回最高用量は 10mL(ア

シタロビルとして800mg)と する。

性器ヘルペスの再発抑制 :

通常、小児には体重 lkR当 たり 1回 0.25mL(ア シクロむルとして

20m負)を 1日 4日経口投与する。ただし、1回最高用量は2.5mL(ア
シクrlビルとして200m2)と する_

なお、年齢、症状により摘官増減する^

①O   .

単純ヘルペスウイルス及び水痘 ・帯状疱疹ウイルスに起因する下記感

染症 :

免疫機能の低下した患者 (悪性腫瘍 :自己免疫疾患など)に発症した

単純疱疹 ・水痘 ・帯状疱疹

脳炎 ・髄膜炎

[成人]

通常、成人にはアシクロビルとして 1回体重 lkg当たり5mgを 1日 3

回、8時 間毎に1時間以上かけて、7日 間点滴静注する。      ,
なお、脳炎・髄膜炎におぃては、必要に応じて投与期間の延長もしく

は増量ができる。ただし、上限は 1口体重 lkg当たり10mgま でとす
る。

[′l児ヽ]       ‐

通常、小児にはアシク●ビルとして1回体重lkg当たり5m長を1日3
回、8時間毎に1時間以上かけて、7日間点滴静注する。
上お、必要に応じて増量できるが、上限は1回体重1最当たり20mg
までとする。             ‐

さらに、脳炎・髄膜炎においては、投与期間の延長もできる。
新生児単純ベルペスウイルス感染症:   ‐       ‐

通常、新生児にはアシクロビルとして1回体重1最当たりlo取を1
日_3回、8時間毎に1時間以上かけて、lo日間点滴静注する。

本品は■ネクターを介して添付の溶解液に溶解し、点滴静脈内注射



6

を行 う。

(下線部追加、波線部変更)

効能 ・効果

①③⑤⑥③◎⑬⑭⑬①④②②②②②σO①①②⑩⑤①④O④⑩OO①

①⑫O ‐

量竜奄ち、 こ ぉけ群耗人ル●ゥンルス麒=←
純疱疹)の 発症抑制、帯状疱疹     |

[小児]                        ‐
ヘルペ ス

②⑩①①①②②①O① ①o① ①Q

[成人]

単純疱疹、造血幹細胞移植における単純ヘルペスウィルス感染症

純疱疹)の発症抑制、帯状疱疹

[ガヽ児]           |

純疱疹)の 発症抑制、帯状疱疹、水痘、

②⑦⑫oO① ①⑫①④OO① ①OO①           ‐

単純ヘルペ不ウイルス及び水痘
・帯状疱疹ウイルスに起囚する下記感

染症

免麦機能の低下した患者 (悪性腫瘍 ,自弓免疫疾患など)に 発なした

単純疱疹 ・水痘 ・帯状疱疹

脳炎 ・髄膜炎

新生児単純ヘルペスウイルス感染症        ‐

④帯状疱疹

‐   .           (下 線部追カロ、波線部変更)

(単
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ZoVirax°TaЫe“
アシクロビル錠

規制区分 :

処方七ん医薬品
(注意‐医師等の処方せん

により使用すること)

貯  法 :室温保存

使用期限 :包装に表示

400

承認番号 21000位 00145 21000拉 00146

薬価収載 1988年 8月 1992年 4月

販売開始 1988年 10月 1992年 4月

再審査結果 1998年 3月

効能追加 年 月

．

【禁忌】(次の患者には投与しないこと)
本剤の成分あるいはパラシクロビル塩酸塩に対し過敏症の既往

歴のある患者

【組成・性状】
1.組成

ゾビラックス錠200 1  ゾ ピラジクス錠 400

成分・含量
| fr+ltT v, p € tv I t ft+llTy, p y)v
200mgを 含有する。  1 400mgを 含有する。

添加物
結晶セルロース、カルボキシメチルスターチナ トリ

ウム、ポピドン、ステアリン酸マグネシウム

2性状

白色の割線つきの素錠で、においはなレ

販売名
講男l j

コー ド

表

(直径)
裏

側面

(厚さ)
質量

ゾビラッ

クス錠 200
∝
田 86●■n 4.511ml

261mg

ゾピラッ

クス錠 4 0 0

GX

CMl 1lmm 5 2nml
522mg

【効能 。効果】

[成人]

単純疱疹

― 植における単純ヘルがスウイルス感染症(単純疱疹)
の発症抑制

帯状疱疹

[小児コ

単純疱疹

― 植における単純ヘルペスウイルス感染症(単純疱疹)
の発症抑制

帯状疱疹

性器ベルペスの再発抑制 |

【用法・用量】

[成人]

単純疱疹 :

通常、成人には1回アンクロピルとして'Oomgを 1日 5回経口投与

する。              |

造ユ盤幽胞移構における単純ヘルペスウイルス感染症 (単純疱疹)

の発症抑制 :

通常、成人には1回アシクロピルとして200mgを 1日 5回造血幹細

出移植施行7日前より施行後35日まで経日投与する。

帯状疱疹 :

通常、成人には1回アンクロビルとして800mgを 1日 5日経口投与
する。

なお、年齢、症状により適
‐
■H減 する。

[小児]

単純疱疹 :        1            、

通常、小児には体重 lkg当たり1回アシクロピルとして20mgを 1日

4回経口投与する。ただし、1国最高用量は2X10mgとする。

造血幹細胞移植における単純ヘルペスウイルス感染症 (単純疱疹)の

発症抑制 :               ´

通常、小児には体重 1餃当たり1回アシク●ビルとして20mgを 1日

4回造工幹細胞移植施行 7日前より施行後35日まで経目投与する。

ただし、1回最高用量は20咆 とする.

帯状疱疹 :

通常、小児には体重 lkg当たり1回アシクロビルとして20mgを 1日

4回経口投与する。ただし、1回最高用量は800mgとする。

性器ヘルペスの再発140制:

4回経口投与する。ただし、1回最高用量は200コgとする。

なお、年齢、症状により適宣増減する。

用法・用量に関連する使用上の注意

腎障害のある患者又は腎機能の低下している患者、高齢者では、精神
神経系の副作用があらわれやすいので、投与間隔を延長するなど注意
することムなお、本剤の投与間隔の目安は下表のとおりである(参考)ヨ
。なお、腎障害を有する小児患者における本剤の投与量、投与間隔調
節の目安は確立していない。 (「慎重投与」、「重要な基本的注意」、「高
齢者への投与」、「過量投与」及び 「薬物動態」の項参照)



クレアチニンクリアラ

ス

rmL/面n/173ぜヽ

単純疱疹の治療 帯状疱疹の治療

>25
1回 200mgを 1日 5

回

1回 80omgを1日5

回

10-25 ″  1 日 5 回 ″  1 日 3 回

く10 ″  1日 2回 ″  1日 2回

【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)腎障害のある患者 [「用法
・用量に関連する年用上の注意」、

「重

要な基本的注意J及 び 「薬物動態」の項参照]

o)肝障害のある患者 [肝障害が増悪するおそれがある。]

o)高齢者 [「用法
・用量に関連する使用上の注意」、「重要な基本的

注意」t「高齢者人の投与」及び 「薬物動態」の項参照]

“)4 児ヽ [「4 児ヽ等への投与」の項参照]

2`重要な基本的注意

(1)本剤の投与は、発痺初期に近いほど効果が期待できる
ので、早

期に投与を開始することが望ましい。なお、市状疱疹の治療ll

おいては原則として皮疹出現後5日以内に投与を開始すること。

(2)単純疱疹の治療にぉぃては本剤を5日 間使用し、また、帯状疱

疹の治療においては本剤を7日 F「5使用し、改善の兆しが見られ

ないか、あるいは悪化する場合には、他の治療に切り替えるこ

と。ただし、初発型性器ヘルペスは重症化する場合があるため、|

本剤を10日間まで使用可能とする。

(3)本剤は、主として免療機能の低下を伴わなぃ患者:F適応される。

悪性腫瘍、自己免疫疾息などの免疫機能の低下した患者にはヽ

アシクロビル注射剤の点滴静脈内投与等を考慮すること。

④本剤による性器ヘルペスの再発抑制療法は、性器
ヘルペスの発

症を繰り返す患者 (免疫正常息者においては、おおむね年 6回

以上の頻度で再発する者)に 対して行うこと。また、本剤を 1

れるt              '

餅 剤は、主としそ腎臓から排泄されるため、腎障害のある患者

又は腎機能が低下している患者、高齢者においてはt本剤の投

与間隔を調節すること(「用法・用量に関連する使用上の注意」

及び 「過量投与Jの 項参照)。また、これら患者においては、精

神神経系の目1作用が発現する危険性が高いため、患者の状態を

観察しながら慎重に投与すること(「副作用」の項参照)。なお、

二般にこれら精神神経系の副作用は本剤め投与中止により回復

する。             |

o腎 障害のある患者又は腎機能が低下している■者、高齢者等
の |

脱水症状をおこしやすいと考えられる患者では、本剤の投与中

は適切な永分補給を行う■と(「高齢者,の 投与」の項参照〉

3.相互作用

薬剤名
等

臨床症状 ,措置方法 機序 ・危険因子

プロベ

ネシド

本剤の排泄が抑制され、

本剤の平均血漿中半減期

が 18%延長し、平均血漿

中濃度曲線下面積が 40%

増カロするとの報告があ

るぃ瀾

プロベネシドは尿細管分泌

を阻害するため、本剤の腎

排泄が抑制されるとの報告

がある。

注)特 に腎機能低下の可能性がある■者(高齢者等)には慎重に投

与すること。   |
4.副作用                       ´

単純疱疹を対象とした臨床試験及び使用成績調査において、総

症例9795例中、110例(1.120/●pに臨床検査値の変動を含む副作用

が報告されている。その主なものは、腹痛 22例 o.22%)、下痢

14例c014%)、高トリグリセライド血症 9例゛o9%)、ALTcCPつ

上昇 9例 o.l19%)、AST(嘲 上昇 7例 0.07%)であつたエ

使用成績調査において、骨髄移植における単純ヘルペスウイル

不感染症 (単純疱疹)の 発症蒟制に対する使用例が 179例 (骨

髄移植施行後35日以内の投与例はH7例 、36日以上の投与例は

62例 )集積されたがt Ell作用はみられなかつた(再審査終了時)。

帯状疱疹を対象とした臨床試験及び使用成績調査において、総

症例3856例中、228例●.91%)に臨床検査値の変動を含む副作用

が報告されている。その主なものは、高トリグリセライド血症

47例(122%)、ALTcGPつ 上昇36例 .゙930/op、BuN上 昇33例o.860/●l,

貧血 25例 ゛65%)、自血球減少 18例 (0:47%)であつた(再審査終

了時、                    |

(1)重大な副作用     ‐     .

次のような症状がまれにぁらわれることがあるので、観察を十分

に行いt異 常が認められた場合には〔投与を中止すぅなど適切な

処置を行うこと̀             :    |

①アナフイラキシーシヨック●アナフイラキシ
ー様症状G吸 甲

餞、血管浮腫等xいずれも頻度不明
注:)

②ュ血球減少、無顆粒球症、血小板減少、播種性血管内凝固症

候群oF)、 血ィヽ板減少性紫斑病(いずれも頻度不明
注1)

l③急性腎不全(頻度不明
注:う

④精神神経=状 :意識障害(昏睡)、せん妄、事想、夕覚t錯 ■ヽ

痙華、てんかん発作、麻痺等がみられることがある:(頻 度

‐  不 明性:り

⑤中毒性表皮壊死症roxic EDidbrmal NeCro～sb:TEN〕 、皮膚

粘膜眼症候IcSteVensJohhson症 候群Xいずれも零庫不明

注
り            、

0呼 吸抑制、無呼吸(いずれも頻度不明
注D)   |

⑦間質性肺炎顔度不明
注D)

③肝炎、肝機能障害、責疸(いずれも頻度不明11)

◎急性膵炎(頻度不明注D)

②その他の副作用

次のような症状があらわれることがあるので、異常が認められた

案剤名
饉

臨床症状 ・措置方法 機序・危険因子

シメチ

ジン
アシクロビルの排泄が抑

制され、アシクロビルの′
平均血漿中濃度曲線下面

積が 27%増加するとの報

告がある(バラシクロピ

ル塩酸塩そのデニタ)●注)

シメチジンは尿細管分泌を

阻害するため、アシクロビ

ルの腎排泄が抑制されると

の報告がある。|     ‐

ミコフ

ェ ノー

ル酸 モ

フ ェチ

ル

本剤及びミコフェノ‐ル

酸モフエチル代謝物の排

泄が抑制され、両方の平

均血漿中濃度曲線下面積

が増加するとの報告があ

るこつ

本剤とミコンェノ
ール酸モ

フ三チル代謝物が尿細管分

泌で競合す ると考えられ

る。

テオフ

ィリン

本剤との併用によリテオ

フィリンの中毒症状があ

らわれることがある。

機序は不明であるが、本剤

がテオフィリンの代謝を阻

害するためテオフオリンの

工中濃度が上昇することが

考えられる。



場合には、減量又 するなど適切な処置を行 う

Ql%～ 5%未 満 Ql%未 満 壼産不田菫り

過敏症
注め

発熱、発疹、

水疱、紅斑、

華麻疹、そ

う手百

固定薬疹、光線過敏症

血液 貧血、顆粒球減

少、自血球増
多^解酸裁遭劣

リンパ球増

多、血小板

増多

出血、紫斑、血小板減

少、好塩基球増多、リ

ンパ球減少

肝臓 肝腫大、肝機能

検 査 値 異 常

c A S T c G O D、

A L T c G P D等の

上昇ヽ

腎臓 BllN上昇 血清クレア

チニン値上

昇、血尿、

尿円柱、蛋

白尿、膿尿

乏尿、結晶尿

消化器 下痢、軟便、嘔

気 嘔吐t腹痛、

胃痛、心奮部

痛、胃不快感

消化不良、

食欲不振

胃炎、舌炎、日渇、便

秘、鼓腸放屁

精神神

経系

傾眠、眠気 振戦、めま

い、感情鈍

麻

意識障害、見当識障害、

情動失禁、うつ状態、

そう状態t集中力障害、

徘徊、離人症、興奮、

健忘、多弁、不眠、不

安、言語障害t独 語、

異常感覚、運動失調、

歩行異常、不随意運動、

れん縮、しびれ感、眼

振 等

循環器 動 悸 頻脈、不整脈、胸痛、

血圧上昇、血圧低下

筋骨格 関節痛、筋肉痛

泌尿署 排尿困難 尿 閉

全身症

状

頭痛 署寒、発熱、

全身けん怠

感

失神、蒼白、ほてり、

浮腫、脱力感、筋力低

下

その他 血清 トリグ リ
セ ライ ド値上

昇、AG比 低下、

血清 コレステ

ロール値上昇、

尿糖

血清アルプ

ミン低下、

血清カリウ

ム値上昇

肺炎、咽頭炎、呼吸困

難、喘鳴、胸水、疼痛t

難聴、結膜炎、視力異

常、味覚障害,脱 毛、

発汗、低ナ トリウム血

症、血清蛋白低下
注 1)自発報告又は海外のみで認められている副作用については
頻度不明とした。                     .
注2)このような場合には投与を中止すること。
5塙 齢者への投与

本剤は、主として腎臓から排泄されるが、高齢者では腎機能が

極下してぃぅことが多いため高い血中濃度が持続するおそれが
あるので、投与間隔を調節し、患者の状態を観察しながら、慎
重に投与すること(「用法・用量に関連する使用上の注意J、「重
要な基本的注意」及び 「薬物動態」の項参照)。また、本剤の投
与中は適切な水分補給を行うこと。

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帰人には、治療上の有益

性が危険性を上回ると判断される場合にのみ投与すること。
[動物実験(ラット)の妊娠10日目に、母動物に腎障害のあら
われる大量200mag/day以上)を皮下投与した実験では、始児
に頭部及び尾?異常が認められたと報告されているL]

o澪響L中の帰人には本剤投与中は授乳を避けさせること。こtト

母乳中への移行が報告されている(「薬物動態」の項参照 ]ゝ
7.小児等への投与   ‐

低出生体重児及び新生児に対する安全性は確立していない(使
用経験がない)。

8.遇量投与                    ‐

徴候、症状:アシタロビルを数日間経口過量投与された際には、
胃腸管症状(嘔気、颯吐等)及び精神神経症状顔痛、錯乱等)の発
現が認められている。過量静脈内投与の場合は、血清クレアチ
ニン及びBUNの 上昇に続き督不全の発現が認められているよま
た、過量静脈内投与後に、精神神経症状(錯乱、幻覚、興奮、て
んかん発作、昏睡等)が認められている。
処置 :患者の状態を注意深く観察すること。血液透析により、
アンクロビルを血中より効率的に除去することができるので、
過量投与により症状が発現した場合は、処置の一つとして血液
透析を考慮すること(「薬物勁態」の項参照ゝ
9適 用上の注意

薬剤交付時:PTP包装の薬剤はIPシ ートから取り出して服用
するよう指導すること。cIP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)
lQその他の注意

骨髄小核試験において、高用嵐マウス臆睦内投与、180mng以
上)で染色体異常の誘発性を疑わせる所見が得られている。
[Ames試験、マウス優性致死試験等では陰性であったが、マウ
スに180,360,720magを 腹腔内1回投与した骨髄小核試験で
は、小核出現頻度に用量相関性の有意な増加が認められた。]

【薬物動態】
1.吸収初          _

健康成人にアシクロビル200範及び 800mgを単日経口投与した
場合、投与約1.3時間後にそれぞれ最高血漿中濃度0.6311g/mL及
び0.94umLに達しt血漿中織度半減期は約 2.5時間であつた。
200mg考4時間毎に1日5回、3日間連続経口投与した場合t平
均ピ=ク 濃度は0.77～0.8511g/mL、平均トラフ濃度はd41～045

μg/mLであった。また、800mgを同様の投与方法で連続経口投
与した場合、平均ピーク濃度は202～2.31口1己、平均トラフ濃
度は118γl.36FmLであった。
2.代闘“排謬

健康成人にアシク●ビル200曖 び 800mgを単日経口投与した
場合、48時間以内にそれぞれ投与量の25.0%及び 120%が未変
化体として尿中に排泄された。主な尿中代謝体 9‐カルボキシメ
トキシメチルグアニンの未変化体に対する割合は、経口投与時
で約7.5%であった。
3.分布(外国人における成績)

(1)水疱中アシクロビル濃度及び睦分泌物中への移響"

アシクロビル200mgの1日 4時間毎連続経口投与時、水疱中ア
シクロビル濃度は血漿中濃度と同程度であった。アシクロビル
200mgの1日5回 10日間経口投与時、腱分泌物中への教 投与
終了0.5～1時間後:約0.431tg/gbが認められた。

c2)乳汁移伊                   .
アシタロビル200mgの1日 5回経口投与後、乳汁中アシクロビ
ル濃度は血漿中濃度の 06～ 4 . 1倍を示 し、最高約
1.31■g/mL1200mga与3時間後)であった。



4.腎機能障害者における薬物勲態(外国人における盛績)

書機能障害のある患著では点滴静注時、アシタロビルの生体内

単減期の延長及び全身クリアランネの低下が認められたヽ これ

らの結果なら、患者の腎構能に対応する本利の減量
の目安を算

出した (「用法・用量に関連する使用上の注意」の項参照)。

重症腎機能障害患者へのアシクロビル2:5mkgl時 間点滴静注

時、6時間の血液透析により血漿中濃度は約`0%減少したR

ユ小児等における薬物動態         |

アシクロビル 200mgを単回経甲投与した場合、`歳 以上では体

内薬物動態は成人とほぼ同等であつたヽ言髄移植轟児において

も他の患者と同等の吸撃が認められたが、クレアチ
ニンクリア

ランス値が40～60mL/min′1.4,m2の一部の患児で「2.25umL以

上の血清中濃度を示したヽ

【臨床成績】

自内延ぺ 136施設で実施された臨床試験の概要は次9と おりで

ある。                |

I.単純疱疹             ｀
二般饉床試験において、カポジ水痘様発疹症をはじめ種

々
?

単純疱疹に対し、有効率892%(552/619)を示した。また
プラ

セボ対照二重盲検比較試験
10によつて本剤の有用性が認めら

れた。

2.骨髄移植における単純ヘルペスクイルス感染症(単純疱疹)o

発症抑制

同種骨髄移植患者における二重盲検比較試験
lDでの、単純今

ルペスウイルス感染症の発症率は、本剤投与群9°/KO/28)、プ

ラセボ投与群24.1%(7/29)と有意に抑制された。
3.帯状疱疹         |
一般臨床試験において、有効率 93.40/●c142/152)を示した。ま

たプラセボ対照二重盲検比較試験
10によつて本剤の有用性が

認められた。.

4.71、'見

小児の単純疱疹の治療に対する有効率は Oγ 5歳 :

87.8%“3/49)、6～15歳 :844躍27/32)であつたo投 与量は 6

歳以上の大多数で 1回 200mg、6歳 未満の約半数では 1回

醤讐驚ξゴ展卿 〕」猾 発理
は認められなかつだ /12)。       |

【薬効薬理】

1.抗ウイルス作用

(1)単純人′レペスウイルスに対する作用          ′
アシクロビルは、単純ヘルペ不ウイル不1型及び2型のinvi"

における増殖を抑制し、IC50はそれぞれ 001～125■g/mL及び

001～320りi己であつた
E"tま た、モルモットの隆内に単純

ヘルペスウイルス 2型 を接種して性器ヘルペス感染症を発生

きせ、接種後1ないし2日目から5日間、アシクロビルを経ロ

投与(125mrg×2/daypした実験で、病巣ス
コアは対照群に比し

有意に低下した
15t

(2)水痘・帯状疱疹ウイルスに対する作用          ‐

ァシクロビルは、水痘・帯状疱疹ウイルスのin硼Юにおける増

殖を抑制し、IC50は0・17～776B/mLで あつた1。
・1つ。

2.作用機序
1。192-3)

ァシクロビルは、単純ヘルペスウイルスあるいは水痘
・
帯状疱

疹ウイルスが感染した細胞内に入ると、ウイルス性チミジンキ

ナーゼによリーリン酸化された後、細胞性キナ=ゼ によリリン

・酸化され、アシクロビル三リン酸いCV‐IP)となる。ACV‐Tは

正常基質であるdGTPと競合してウイルスDNAポ リメラ
ニゼに

よリウイルス DNAの 3'末端 に取 り込まれると、ウイィ
レス DNA

鎖の伸長を停止させ、ゥィルスDNAの 複製を阻害する。

アシク●ビルリン酸化の第■段階である
一リン酸化は感染細胞

内に存在するウイルス性チミジンキナ=ゼ によるため、ウイル

ス非感染細胞に対する障害性は低いものと考えられる。

【有効成分に関する理化学的知見】
一般名 :アシクロビルはCiC10VirD

化学名 :9‐IC2‐Hydroxyethoxy》dけ]饗aninc

分子式 :C諄:lN・03

多〉11』壁:22520

構造式 :

性 状 :白色～微黄由色の結晶性の粉末である。本に溶け|こヽ く、

エタノール(9,)に極めて溶けにくい1希塩酸又は希水酸

化ナトリウム試液に溶ける。

【包  装 】

ゾビラックス`議0 0 : 1 0 0錠( 1 0錠X 1 0 ) P T P

ゾビラックス錠4 0 0 : 1 0 0錠( 1 0錠×1 0 ) P T P
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【禁  忌 】(次の患者には投与しないこと)
本剤の成分あるいはパラシクロビル塩酸塩に対し過敏症の既往歴
のある患者

白色～微黄白色の顆粒剤である。

【効館 ・効果】

[成人]        |        ‐

単fjL疱疹

造血幹細胞移植における単純ベルペスウイルス感染症(単純疱疹)の発
症抑制

帯状疱疹

[4 児ヽ]

単純疱疹

菫血慶幽堕移植における単純人ルペスウィルス感染症(単純疱疹)の発
症抑制

帯状疱疹

水痘

性器、ル杢スの再発抑制

「島Ff葛爵=薗通手葛巌踊Il斑要
~‐‐'~~‐「~~~「~‐~‐‐:

:(1)tifil】::ililif14凶霊:豊」1塁L二圭型ピ壼⊆塵L=」L塵:1塾盤2とよ」二』邑:
:(2)成 人における性器

ヘルペスの再発抑制に対する適応はない。  :

【用法 ・用量】

[成人]

単純疱疹 :|      ヽ

通常、成人には1回アレクロビルとして200mgを 1日 5日経口投
与する。

造血幹細胞移植にゃける単純ヽルペスウイルス感染症 (単純疱
疹)の 発症抑制 :  ‐                ヽ

通常、成本には1回アシクロビルとして200mgを 1日 5回造血幹細

出移植施行7日前より施行後35日まで経口投与する。
帯状疱疹 :

通常、成人には 1回アシタロビルとして800mgを 1日 5日経口投与
する。

なお、年齢、症状により適宜増減する。
Erl、児]      、

単純疱疹 :

通常、小児には体重 lk質当たり1回アシクロビルとして20mgを 1日
4回経口投与する。ただし、1回最高用量は200m費とするぃ

造血幹細胞移植における単純ヘルペスウイルス感染症 (単純疱疹)の
発症抑制 :

通常、小児には体重 lkg当たり1回アシクロビルとして20mgを 1日

1型撃麺撃迎塁翅國雌理堕重上堕饉整塾國饉菫菫望上壁担鐙
ただし、1回最高用量は200mEとする。

帯状疱疹 :

通常、小児には体重 1最当たり1回アシクロピルとして 20m質を 1日
4回 経口投与する。ただし、1回最高用量は 800m2とする.

水疸 :

通常、小児には体重 lkg当たり1回 ァシクロビルとして 20mgを 1
日4日経口投与する。ただし、1回最高用量は800mgとする。

通常、小児には体重 1崚当たり1回アシクロビルとして20mを 1日
4画経口投与するLた だして1回最高用量は2∞取 とする。
なお、年齢、症状により適宜増減する̂

用法 ・用量に関連する使用上の注意

腎障害のある患者又は腎機能の低下している患者、高齢者では、精神
神経系の副作用があらわ■やすいので、投与間隔を延長するなど注意
すること。なお、本剤の投与間隔の目安は下表のとおりである(参考声)

。なお、腎障害を有する坐握患者L主生る杢型の投与量、投与間隔薇
節の目安は確立してぃない1(「慎重投与」、「重要な基本的注意」:

「過量投与」及び の項参照)

クレアチニンクリ

アランス

fmL/minA.73m2、

単純疱疹の治療 帯状疱疹の治療

>25
1回 200mgを 1日 5

回

1回 800mgを 1 日5

回

10-25 ″  1 日 5 回 ″  1日 3回

<10 〃  1日 2回 1日 2回

注)外国人における成績である。

【組威・性状】



【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)腎障害のある患者 [「用法
。用量に関連する使用上の注意」、「重

要な基本的注意」及び 「薬物動態」の項参照]

o)肝障害のある患者 [肝障害が増悪するおそれがある。コ

o)高齢者 [「用法・用量に関連する使用上の■意」、
「車要な基本的

注意」、「高齢者への投与」及び 「薬物動態」の項参照]

(4)小児 [「小児等への投与」の項参照]

2.重要な基本的津責

(1)本剤の投与は、発病初期に近いほど効果が期待できるので、早期

に投与を開始することが望ましい。なお、原貝Jとして帯状疱疹

あ治療においては皮疹出現後 5日然内に、また、水痘の治療に

おいては皮疹出現後3日以内に投与を開始すること。

o)単純疱疹及び水痘の治療においては本剤を5日間使用し、ま|、

帯状疱疹の治療においては本剤を 7日 間使用し、改青の兆しが

見られないか、あるいは悪化する場合には、他の治療に切り替

えること。ただし、初発型性器ヘルペネは重症化する場合があ

るため、本剤を10日間まで使用可能とする。

(3)本剤は、主として免疫機能の低下を伴わない患者に適応される。

悪性腫瘍、自己免疫疾患などの免疫機能の儡下した患者には、|ア
シクロビル注射剤の点滴静脈内投与等を考慮すること。

“注剤による性器ヘル
ペスの再発抑制療法は、性器ヘルペスの発症

を繰り返す患者 (免疫正常患者においては、おおむね年 6回 以

上の頻度で再発する者)に 対して行うこと。また、本剤を 1年

間投与後、投与継統の必要性について検討することが推奨され

る。

餅 剤は、主として腎臓から排泄されるため、腎障害のある患煮x

は腎機能が低下している患者、高齢者においては、本剤の投与

間隔を調節すること (「用法
・用量に関連する使用上の注意」

及び 「過量投与」の項参照)。 また、これら患者においては、

精神神経系の目1作用が発現する危険性が高いため、患者の状態

を観察しながら慎重に投与すること (「副作用」の項参照)。

なお、す般にこれら精神神経系の日1作用は本剤の準与中止によ

り回復する。

鶴 障害のある患者又は腎機能が抵下している患者、高齢者等
の脱

水症状をおこしやすいと考えられる患者では、本剤の投与中は

適切な水分補給を行うこと(「高齢者への投与」の項参照):

3.相互作用     ‐

る用 に

薬割名

饉
臨床症状 ,措置方法 機序 ・危険因子

プ ロベ

ネンド

本剤 の排泄が抑制 さ

れ、本剤の平均血漿中半

減期が 18%延長し、平

均血漿中濃度曲線下面

積が 40%増 加するとの

報告がある。注)

プロベネシドは尿細管

分泌を阻害するため、本

剤の腎排泄が抑市Uされ

るとの報告がある。

シ メチ

ジン

アシクロビルの排泄ト

抑制され、アシクロビ′レ

の平均血漿中濃度曲線

下面積が 27%増 加する

との報告がある(バラシ

クロビル塩酸塩でのデ
ニタ)。濁

シメチジンは尿細管分

泌を阻害するため、アシ

クロビルの腎排泄が抑

制されるとの報告があ

る。

ミ コ フ

ェ ノ ニ

ル 酸 モ

本剤及び ミコフェノ
ー

ル酸モフェチル代謝物

の排泄が抑制され、両方

本剤とミコフエノ
ール

酸モフェチル代謝物が

尿細管分泌で競合する

薬剤名

等
臨床症状・措置方法 機序 ‐危険因子

フ ェ チ

ル

の平均血漿中濃度曲線

下面積が増加するとの

報告がある。注)

と考えられる。

テ オ フ

ィリン

本剤 との併用によリテ

オフィリンの中毒症状

があらわれることがあ

る。

機序は不明であるが、本

剤がテオフイリンの代

謝を阻害するためテオ

フィリンの血中濃度が

上昇することが考えら

れる_

注)特 に腎機能低下あ可能性がある患者(■齢者等)には慎重に投与す

ること。

4.副作用   |

単純疱疹を対象とした臨床試験及び使用成績調査において、総症例

9795例中、110例(1.12%】こ臨ネ検査値の変動を含■Ell作甲
が報告さ

れている。その主なものは、腹痛22例o22り 、下痢 14例(014%)、

高トリグリセライド血症9例●.09%)、ALT(GPD上 昇 9例o09%)、

AST(咽 上昇7例 (0.070/●pでぁった進 た、使用成績調査において、

骨髄移植における単純ヘルベスウイルス感染症 (単純疱疹)の 発症

抑制に対する使用例が 179例 (骨髄移植施行後 35日以内の投与rll

は 117例、36日以上の投与例は62例)集 積されたが、副作用はみ

… 再審査終了時、

帯状疱疹を対象とした臨床試験及び使用成績調査において、総症例

3856例中、228例691%)に 臨床検査値の変動を含む副作用が報告

されている。その主なものは、高トリグリセライド血症47例(1.2?り、

ALTcCPつ上昇36例c'1%)、BllN上昇 33例(086%)、貧血25例

(0.65%)、自血球減少lo例(0.47%)であつた(再審査終了時)。

水痘を対象とした臨床試験及び使用成績調査にゃいて、総症例5130.

例中、54例 (1.65%)に臨床検査値の変動を含むEll作用が望告されて
,

いるおその主なものは、下痢19例o370/●)、ALTcCPD上昇6例o.12%)、

ASTCGOT)上昇6例0.12%)、好酸球増多5例010°/・)(1巨吐4例(0.080/cD、

LDH上 昇4例o08%)で あらた(再審査終了時)。 |

(1)重大な副作用

次のような症状がまれに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。

①アナフィラキシニシヨック、アナフィラキシ
ー様症状僻吸困難、

ユ管浮腫等xいずれも頻度不明
注")

②汎血球減少、無類地球症、血小板減少、警種性血管内凝固症候‐
群(DiC)、血小板減少性紫班病(いずれも頻度不明

=1))   |

③急性腎不全(頻度不明
注1) .

④織■神経症状 :意識障害(昏睡)、せん妄、妄攀、幻党t錯 乱ヽ

痙撃、てんかん発作、麻痺等がみられることがある。(頻度不

明注
1り

⑤中毒性表皮壊死症froxic EDidermal NecЮ"Sb:TEN〕、皮膚粘

膜眼症候群tStevensJohnson症候群)(いずれも頻度不明
注1)

⑥呼吸抑制、無呼吸(いずれも頻度不明
注1り

⑦間質性肺炎傾度不明
注:)

③肝炎、肝機能障害、黄疸(いずれも頻度不明
菫1)  ´

③急性膵炎(頻度不明注
1り

o)その他の副作用

次のような症状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、減量又は投与を中止するなど適切な処置を行うこ

と。



0.1%～

5%夫 蓋
0.1%未満 頻度不明さ"

敏

注

過

症

ａ

発熱、発疹、

水疱t紅 斑、

奪麻疹、そう

痒

固定薬疹、光線過敏症

血液 貧血、自血

球増多、好

酸球増多

リンパ球増

多、血小板増

多、顆粒球減

少、血小板減

少、好塩基球

増多、リンパ

球減少

出血、紫斑

肝臓 肝腫大、肝

機能検査

値 異 常

cA S T r G O T

)     、

A L T c G P T p

等の上昇ゝ

腎臓 BUN上 昇 血清タレアチ
ニン値上昇、

血尿 、尿 円

柱、蛋自尿、

膿尿

乏尿、結晶尿

消化

器

下痢、軟

便、1置気、

嘔吐、腹

痛、胃痛、

心 寓 部

痛、胃不快
威 .

消化不良、食

欲不振、舌炎

胃炎、口渇、便秘、鼓腸

放屁

神

経

精

神

系

振 戦、 めま
い、感情鈍

麻、傾眠、眠

気

意識障害、見当織障害、

情動失禁、うつ状態、そ

う状態、集中力障害、徘

徊、離人症、興奮、健忘、

多弁、不眠、不安、言語

障害、独語、異常感覚、

運動失調、歩行異常、不

随意運動、れん縮、しび

れ感、眼振 等

循環

離

動悸 頻脈、不整脈、胸痛、血

圧上昇、血圧低下

筋骨

格
関節痛、筋肉痛

泌尿

器

排尿困難 尿閉

全身

症状

頭痛 悪寒、発熱t

全身けん怠感

失神、蒼白、ほてり、浮

腫、脱力感、筋力低下

その

他

血清 トリ

グリセ ラ

イ ド値上

昇、尿糖

咽頭炎、血清

アルプミン低

下、血清カ リ

ウム値上昇、

AG比 低下、血

清コレステロ
ール値上昇

肺炎、呼吸困難、喘鳴、

胸水、疼痛、難聴、結膜

炎、視力異常、味覚障

害、脱毛、発汗、低ナ ト

リウム血症、血清蛋白低

下

注

は頻度不明とした。

注2)このような場合には投与を中止すること。
5.高齢者への投与

本剤は、キとして腎臓から排泄されるが、高齢者では書機能が低
下していることが多いため高い血中濃度が持続するおそれがある
ので、
｀
投与閾隔を調節し、患煮の状態を観察しながら、慎重に投

与すること(「用法・用量に関連する使用上の注意」、 「重要な基
本的注意」及び 「薬物動態」の項参照)。また、本剤の投与中は適
切な水分補給を行うこ,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、治療上の有益性が危
険性を上回ると判断される場合にのみ投与すること。

[動物実験(ラント)の妊娠 10日 目に、母動物に腎障害のあらわれ
る本nc290mag/day以 上)を皮下投与した実験では、胎児に頭部及
び尾の異常が認められたと報告されている11]

c2)授乳中の帰人には本剤投与中は授乳を避けさせること。[ヒト母乳
中へ?移 行が報告されている(「薬物動態Jの 項参照 ]ゝ
7.小児等への投与

低出牛体重児及び新生児に対する安全性は確立していない(使用経
験が少ない、              .
3.過量投与

徴候、症状 :アシクロビルを数日間経口過量投与された際には、
胃腸管症資 嘔気、嘔吐等)及び精神神経症状傾痛、錯乱等)の発現
が認められている。遇量静脈内投与の場合は、血清クレアチニン

及びBllNの上昇に続き腎不全の発現が認められている。また、過
量静駆内投与後に、精神神経症状(錯乱、幻覚、興奮、てんかん発
作、昏睡讐)が認められている。   '
処置 :墨者の状態を注意深く観察すること:血 液透析により、ア
シク●ビルを血中より効率的に除去することができるので、過量
投与により症状が発現した場合は、処置の一つとして血液透析を
考慮すること(「薬物動態」の項参照〉
9。その他の注意

骨髄小核試験において、高用貯 ウス撃腔内投与、180mag以 上)
で染色体異常の誘発性を疑わせる所見が得られてぃる。
EAmcs試 験、マウス優性致死試験等では陰性であったが、マウス

に 180,360`720magを 腹控内1回投与した骨髄小核試験では、小
核出現頻度に用量相関性の有意な増加が認められた。]

【薬物動態】
1.吸収2"

健率成人にアィクロビル 200Ⅲ及び 800mgを単回経日投与した場
合、投与約 1:3時間後にそれぞれ最高血漿中濃度 0.631tg/mL及び
0.9411g/mLに達し、血漿中準度半減期は約2.5時間であつた。200mg
を4時 間毎に1日 5回、3日間連続経口投与した場合、平均ビニク
濃率はo.77～0.851tg/mL、平均トラフ濃度は041～0.4511g/mLであっ

た。また、800mgを同様の投与方法で連続経口投与した場合、平均
ピーク濃度は2_02～2.3111g/mL、平均 トラフ濃度は1.18～1.361tg/mL
であった。

2.代謝 ・排泄り)

健康成人にアシクロビル200mg及 び800mgを 単回経口投与した場
合、48時 間以内:Fそれぞれ投与量の25.0%及び 12.0%が未変化体
として尿中に排泄された。主な泉中代謝体9‐カルボキシメトキシ
メチルグアニンの未変化体に対する割合は、経日投与時で約7.5%
であった。

3.分布傷 国人における成績)

(1)水疱中アシクロビル濃度及び建分泌物中へのか
アシクロビル 200mgの 1日 4時 間毎連続経口投与時、水疱中ア
シクロビル濃度は血漿中濃度と同程度であった。アシクロビル1)日発報告又は海外のみで認められている副作用について



200mgの115回 10日間経口投与時、鷹分泌物中̂の移行(投与

終了05～1時蘭後:約04311g/glが認められた。

t2)、

、

移
7:ビル 200mgの 1日 5回経 口投与後、乳汁串チジクロピ

ル濃度は血漿中濃度の 06ん41倍 を示し、最高約 13111g/mL

c200mg投与 3時間後)であつた。

4.腎機能障害者における薬物動態(外国人lFおける成績)

腎機能障害のある患者でli点滴静注時tアシクロビルの生体内半

減期の延長及び全身クリアフンスの低下が認められた
4なこれらの

結果からt患 者の腎機能に対応する本剤の減量の目安を算出
した

璽 臨     婚 島1.:艦 ‰ 椰 縦 時、

6時間の血液透析により血漿中濃度は約60%減少した■

5.小児等における薬物勁態

アジクロビル 200逸を単回経口投与した場合、6歳 然上では体内

薬物動態は成人とほぼ同等であつた｀新生児及び月齢
の低い乳児

では、腎機能が未熟なため、血漿中濃度の上昇、消失半減期
の若

千の延長が認められた(外国人における成績几 骨髄移植患児
lFお

いても他の患者と同等の吸収が認められたが、クレアチ■
ンクリ

アランス値が46～60mL/min/1.48m2の
一部の患児Fは 2.25■g/mL以

上の血清中濃度を示した
1%

菖胃遭賢税 庭裏で実施された臨床試験の概要は次
のLお りである。

1.単純疱疹
一般臨床試験において、力示ジ水痘様発疹症をはじめ種

々の単純

疱疹に対し、有効率89.6%(6Bた 84)を示した。またプラ
セボ
タ照
二

重盲検比較試験lりによつて本剤の有用性が認められ
た。4 児ヽにおけ

2骨 髄移樹 こ1吻 た ち「1撲鼈 場 の発症

抑
亀種骨髄移植患者における二重盲検比豪試験ツ の、単純

人ノ■
ス|

ウイルス感染症の発症率は、本剤投与群 0%CO/28)、ィラ
セボ投与

群 24.1%c7/29)と有意に抑制された。小児における投与量
は、1回

200mg、 1日 3γ5回であつた。

3.帯

瑠 胚 基 験において、有効率93. 2 % ( 1 9 2 / 2“)を示した。また
プラ

セボ対照二重盲検比較試験
B)によつて本剤の有用性が認められた。

4.水痘

lヵ月～15歳の水痘患者に対する有効率は、91.1%(112/123)であ
つ

た。また既存羨■との比較試験
lうによつて本剤の有用性が認められ

た。なお、16歳以上の水痘に対する本剤の使用経験はな
レ
).

【薬効率理】

1.抗ウイルス作用

①
うサウ霊霞夢 長写],レス1型及び2塁ムh輛"絶ぉ
ける増殖を抑制し、IC50はそれぞ4001～ 1'5■g/mL及

び 001～

り鱚 し運軌    麟
ないし2日目から5日間、アシクロビルを経口投■
(125magメ 2/day)した実躾で、病巣

スコ
7は
対照群に比し有意に低

下した
1つ
。

°)賃)鷲犠子斃:巫∫fLttηh輛Юにおける増殖を
抑制し、ICsOは017γ7.7,Ig/mLであつた

1°'つ。

2.作用機序
1ジいつ

ァシクロビルは単純ベルペスウイルスあるいは水痘
・帯状疱疹ウイ

ルスが感染した細胞内に入ると、ウイルス性チミジンキナ「ゼによ

リーリン酸化された後、細胞性キナ=ゼ によリリン酸化され、ア
シ

クロビルニリン酸cACV‐TP)となる。ACV‐TPは 正常基質でゎる

dGTPと競合してレイルスDNAポ リメラ
ーゼによリウイル不DNA

のず末端に取り込まれると、ウイルスDNA鎖 の伸長を停上させ、

子じγこ呂 ふ規ξ:ξ甚で去る
一リン議化1感染細施内

に存在するウイルス性チミジンキナ
ーゼによるため、ウイル不非感

染細胞に対する障害性は低いものと考えられる。

【有効成分に関する理化学的知見】
一般名:アシクロピ71/CAcicloviry

イヒ学名:9‐lC2‐Hy改町ぬoXy)methyllgllanine

分子式 :C諄llN503

分子量:225.20

構造式 :

性状:白色～微黄白色の結晶性の粉末である。水に溶けにくく、
エタ

ノール(95)に極めて溶けl=くいo希 塩酸又は希水酸化ナトッ

ゥム試液に溶ける。

【包 装 】

ゾビラックス顆粒40%:100g瓶
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抗ウィルス化学療法剤|

ゾビラックス
①
点滴静注用 250

Zovirax°for i.V.infusiOn250

注射用アシクロビル

規制区分 :

処方せん医薬品  ‐

(注意‐医師等の処方せん

により使用すること)

貯  法 :室温保存

使用期限 :包装に表示

承認番号 21800AMX10232

薬価収載 2006年 6月

販売開始 1985年 8月

再審査結果 1992年 6月

勤能追カロ 年  月

【織  忌 】(次の患者には投与しないこと)
本剤の成分あるいはパラジクロビル塩酸塩に対し過敏症の既往歴の
あ る

成分・含量 1パイアィレ中にアシクロビル2 5 0 m gを含有

添 カロ 物 水酸化ナ トリウム

性 状

本剤は、白色～微黄自色の塊状になった粉末を
注射用パイアルに充てんした注射剤である。本
剤 1バイアルを日局生理食塩液 100mLに 溶か

したときのpH、浸透圧比は、次のとおりであ
る。                |

IH:約 10.4

浸澪FF比 :約 1.1

【効能・効果】

単純ヘルペスウイルス及び水痘・帯状疱疹ウイルスに起因する下記感
染症

免疫機能の低下した患者(悪性腫瘍「自己免疫疾患など)に発症し
た単純疱疹 ・水痘 ・帯状疱疹

脳炎・髄膜炎

新生児単純全ルペスウイルス感染症

【用法・用量】

免疫機能の低下した患者(悪性腫瘍。自己免疫疾患など)に発症し
た単純疱疹 ・水痘 ・帯状疱疹    ‐

脳炎・髄膜炎
[成人]    ‐

通常、1成人にはアシクロビルとして 1回体重 lkg当たり5mgを 1
日3回、8時 間毎に1時間以上かけて、7日間点滴静注する。
なお、脳炎 ・髄膜炎においては、必要に応して投与期間の延長も
しくは増量ができる。ただし、上限は 1回 体重 lkg当たり 10mg
までとする。                     |

[ 4 児ヽコ

通常、小児にはアシクロビルとして 1回体重 lkg当たり5mgを 1
日3回、8時間毎に1時間以上かけて、7日間点滴静注する。
なお、必要に応じて増量できる墾、上限は1回体重 1厳当たり2G呟

までとする。

さらに、脳炎・髄膜炎においては、投与期間の延長もできる。

新生児単純ヘルペスウイルス感染症 :

通常、新生児にはアンクロビzンとして 1回体重 1鮭当たり1伽嗅を
1日 3回、3時間毎に1時間以上かけて、10日間点滴静注立る。
なお、必要に応して投与期間の延長もしくは増量ができる。ただ
し、上限は 1回体重 lkg当たり20取までとする。

く注射液の調製法>

1バイアな アシクロイル 250mgを 含旬 を日局注射用水又は日局
生理食塩液 lChLに 溶解し、投与量に相当する量を1パイアル当
たり100mL以 上の補液で希釈する(用時調製ゝ

用法 ・用量に関連する使用上の注意
腎障害のある患者又は腎機能の低下している患者、高齢者では:精神神
経不の副作用があらわれゃすいので、投与間隔を延長するか又は減量す
るなど注意すること。なお、本剤の投与間隔及び減量の標準的な目安は
下表のとおりである(参考P(「 慎重投与」、 「重要な基本的注意」、
「雨齢看への投与」、 「過量投与」及び「薬物動態」の

クレアチニンクリア

ランス

rmT_/min/171m2b

標準 1回投与量に

対応する首分諷 %)

投与間隔

(時間)

>50 100 8

25 ～  50

10 ～ 25 2 4

0～ 10

:  注 )外国人における成績である。                .

【使用上の注意】
1.慎重投与(次の患者には慎重に投与すること)
(1)腎障害のある患者 [「用法・用量に関連する使用上の注意」、「重要
な基本的注意」及び 「薬物動態」の項参照]

②肝障害のある患者 [肝障害が増悪するおそれがある。コ
o高 齢者 [「用法。用量に関連する使用上の注意」、「重要な基本的注
意」、「高齢者への投与」及び 「薬物動態Jの項参照]
2.重要な基本的注意

(1)点滴静注によってのみ投与すること。

12)本剤の投与は、発病初期に近いほど効果が期待できるので、早期



に投与を開'台することが望ましい。        :

9)査響幌湛素息単[軍慣な魯慧‖喜盤暑[1:、軍層言黒鶏3曇言舌
隔又は投与量を調節すること (「用法

・用量に関連する使用上の注

冨基彙瑳」楊量籠言祟見舅撃詈L晶 獣 雪 謬 識

観察しながら慎重に投与すること (「Ell作用」あ項参照)。なお、

L般 にこれら精神驀経系の動作用!1本剤の投与中止lFより回復す

る。

°黒通戻:斃こ]軍挙薇言磐賃」賃Iと碁球£F環為勇義霞言1彊
切な水分補給を行うこと (「高齢者●の投与」の項参照)。

3.相互作用

用に注意す

薬剤名等 臨床症状 ・措置方法 機序 ・危険因子

プロベネ

シド

本剤の排泄が抑制され、

本剤の平均血漿中半減期

が 18%延長し、平均血漿

中濃度曲線下面積が 40%

増カロするとの報告があ

る。ゴ

プロ^ネ シドは尿細

管分泌を阻害するた

めt本 剤の腎排泄が

抑制されるどの報告

がある。

シメチジ

ン

アシクロビルの排泄が抑

制され、アシクロビルの

平均血漿中濃度曲線下面

積が 27%増 カロするとの報

告があるo｀ラシクロビル

塩酸塩でのデータ)。鶴

シメチジンは尿細管

分泌を阻害するた

め、アシクロビルの

腎排泄が抑制される

との報告がある。

ミロフエ

ノール酸

モ フェチ

ル

本剤及びミコフ●・ノ
ール

酸モフェチル代謝物の排

泄が抑制され、両方の平

均血漿中濃度曲線下面積

が増カロするとの報告があ

る。つ        _

本剤とミコフ多ノ
ー

ル酸モフ三チル代謝

物が尿細管分泌で競

合すると考えられ

る。

テオフ ィ

リン

本剤との併用によリテオ

フィリンの中毒症状があ

らわれることがある。

機序は不明である

が、本剤がテオフイ

リンの代謝を阻害す

るためテオフィリン

の血中濃度が上昇す

ることが考えられ

る̂

注ア再に書機能低下の可能性がある患者(高齢者
等)には慎重に黎

与すること。

4副作用

総症例4951例中、228例c4.10%)に臨床検李値の変動を含む副作用

が報告されている。その主なものは、ALTcCPT)上昇51.例(103%)、

AST(∞ T)上昇41例o8'7)、 IE気22例(0.44%)、
1巨吐 15例o.30%)

であった(再審査終了時)。

°
彎χ矛ピツ慰l状がま11:二らわれることがあるム:、葛察を年分
に行いt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。

①アナフイラキシーシヨツク、アナフイラキシ
ー様症状饉吸困難

②

l堀 翼 織 T選碧眈 覇 ‰ 絆 1撃

板減少性紫斑病(頻度不明11)

③急性腎不金(頻度不明
注1り

④精神神経症状 :意識障害(昏睡)、せん妄、妄想、幻覚、錯乱、

痙攣、てんがん発作、麻痺等がみられることがあるo2%)。

霧F
⑥呼吸抑制(頻度不明

麟1り、舞呼呼0・02%)

⑦間質性臓炎(頻度不明
注D)

③肝炎、肝機能障害、1黄疸(いずれも頻度不明
注1)

③急性膵炎(頻度不明
=1)

o)その他の副作用

次のような症状があらわれることがわるので、暑常が認められた

こは、減量又は投与を中止するなど適切な処置を行うこ

Ql%～ 5%

夫菫
αl%未 満 頻度不明

性D

過 敏

症
注つ

発熱、発疹、

紅斑、奪麻疹

そう痒 水疱、固定薬疹、

光線過敏症

血液 貧血 紫斑、血小板

減少、顆粒球

減少、好酸球

増多、リンパ

球増多

出血、自血球増

多、好塩基球増

多、リンパ球減

少、血小板増多

肝臓 肝機能検査

値 異  常

にSTcGOD

、 ALT(GPT)

等の上昇ヽ

肝腫大

腎臓 BllN上昇、

血清クレア

チニン値上

昇

蛋 白尿 、血

尿、尿円柱

乏尿、膿尿、結晶

尿

消

器

嘔気、嘔吐、

腹痛、冑痛、

心宙部痛、胃

不快感

下痢、軟便t

食欲不振

胃炎t消 化不良、

舌炎、口渇、便秘、

鼓腸放屁 :

神

経

精

神

系

意識障害、傾

眠、見当識障

害 、情 動 失

禁 、そ う状

態、多弁、「不

安、れん縮、

しびれ感、振

戦、めまい、

眠気

感情鈍麻、うつ状

態、集中力障害、

徘イロ、離人症、興

奮、健志、不眠、

言語障害、独語、

異常感覚、運動失

調、歩行異常、不

随意運動、眼振 等

循 環

器

胸痛 頻脈、動俸、

血圧上昇

不整脈、血圧低下

筋 骨

格

関節痛、筋肉痛

泌 尿

器

尿閉、排尿困難

全 身

症状

全 身 倦 怠

感、発熱、頭

痛

蒼 白、 ほて

り、悪寒

失神、浮腫、脱力

感、筋力低下

適 用

蔀位

注射部壊死 注射部炎症



そ の

他

呼吸困難、血

清 トリグリセ

ライ ド値 上

昇、血清コレ

ス`テロール値

上昇、血清蛋

白低下、尿糖

肺炎、咽頭炎、喘

鳴、胸水、疼痛、

難聴、結膜炎、視

力異常、味覚障

害、脱毛、発汗、

低ナ トリウム血

症:血 清アルプミ

ン低下、AG比 低

下、血清カリウム

値上昇

注 1)自発報告又は海外のみで認められている副作用について
は頻度不明とした。

注2)このような場合には投与を中止すること。
ユ高齢者への投与

本剤は、主として腎臓から排泄されるが、高齢者では腎機能が低下
してぃることが多いため高い血中濃度が持続するおそれがあるの
で、投与間隔又は投与量を調節し、患者の状態を観察しながら、慎
重に投与すること(「用法・用量に関連する使用上の注意」、 「重
要な基本的注意」及び 「薬物動態」の項参照)。また、本剤の投与
中は適切な水分補給を行うこと。
6.妊婦、産婦、授乳婦等への投与

(1)妊帰又■妊娠している可能性のある帰人には、治療上の有益性が

多険性を上回ると判断される場合にのみ投与すること。[動物実験

(ラット)の妊娠 lo日 目に、母動物に腎障害のあらわれる大量
elclmag/day以上)を皮下投与した実験では、胎児に頭部及び尾の
異常が認められたと報告されているR]
o淮 乳中の帰人には本剤投与中は授乳を避けさせること。[ヒト母乳
中への移行が報告されている(「薬物動態」の項参照)]
聾 量投与

徴候、症状:本剤の過量投与の場合は、血清クレアチニン及びBUN
の上昇に続き腎不全の発現が認められている。また、過量静脈内投
与後に、精神神経症状(錯乱、幻覚、早奮、てんかん発作、昏睡彗)
が認められている。
処置i患者の状態を注意深く観察するこ―と:血液透析により、アシ
クロビルを血中より効率的に除考することができるので、過量投与
により症状が発現した場合は、処置の■つとして血液透析を考慮す

うこと(「薬物動態」の項参照)。
■適用上の'書

(1)投与時 :点滴静注に琴し、ときに投与部位の血管痛を訴えたり、
血管の脆弱化(血管外へ漏れやすくなる)があらわれることがある
ので、薬液が血管外ヽ漏れないように慎重に投与すること。
o)調製方法 :溶液の調製後は速やかに使用し、使用残りの溶液は廃
葉するこキ。なおt補 液で希釈する際、補液によつては自濁ある
いは結晏が析出する場合があるのでそのような場合には使用しな
いこ|。希釈溶液を含め、調製溶液の冷却は結品の析出をまねき
やすいので冷却しないこと。

0)調製時 :本剤はアルカーリ性を呈し、PH等 の変化により配合変化が
起こりやすいので、他剤との混注は可能な限り避けること,
ュその他の 責゙

(1滑髄小核試験tlおいて、高用貿マウス腹腔内投与、180mag以 上)
で染色体異常の誘発性を疑わせる所見が得られている。
EAmes試然、ァウス優性致死試験等では陰性であったが、マウス
に 180,360,720mykgを腹腔内1回投与した骨髄小核試験では、小
核出現頻度に用量相関性の有意な増加が認められた。]
c2)高度の肥満を有する女性7例鰈準体重の203±20.6%)に5magを
投与したところ標準体事の女性5例(標準体重あ96.3±15.4%】こ比
しアシク●ビル血中濃度(Cmax■び投与後12時間値)が約2倍とな
つたが、体重あたりのアシクロビルの全身クリアランス及び分布

容積をそれぞれ標準体重で補正した値は両者間に差がなかった。
このような高度の肥満患者に本剤を投与する場合には、標準体重
に基づいた用量で投与すべきとの報告がある。。

【薬物動態】

1 . 切 口 腱

健康成人への5又は10magl時 間点滴静注時の平均血漿中半減期
は、約25時間、全身クリアランスは、336.6±26.9mVmin、定常状
態の分布容積は、47.o±3.7Lであった

3L

l日3回、8時間毎の1時間点滴静注終了時における血漿中濃度は、
5又は10magでそれぞれ5.6～9.2又は8.3～13.91g/mL、また各国
点滴開始後 8時間の濃度はそれぞれ05又は0.8～1.3umLであっ
た 。

薬物動態“、外国人とほぼ同等であった。(参照:5.小児等における
薬物動態)
2分布(外国人における成績)

(1)ヘルペス群ウイルス感染症の患者への投与では、水疱液中のアシ
クロビル濃度は血漿中濃度と同程度でありり、髄液中濃度は血漿中
濃度の約1/2であつた乳

0)アシクロビル200mgの 1日 5日経口投与後、乳汁中アシクロビル濃
度は血撃中濃度の0.6～4.1倍を示し、最高約1.31■g/mL(200mga
与3時間後)で あったヽ
3.代樹・排泄

健康成人へ5又は10magを 1時間点滴静注した時、48時間以内に
それぞれ68.6%又は76.0%が未変化体として尿中排泄された乳 主
たる尿中代謝体は カゝルボキシメトキシメチルグアニン(投与量の

約7%)であった。
4腎機能障害者における薬物動態(外国人における成績)

車症腎機能障害患者への2.5mag l時 間点滴静注時の平均血漿中
半減期は、約19.5時間であつた。また、6時間の血液透析により血
漿中濃度は約600/OM少した■

腎肇能障害のある患者では、点滴静注時にアシクロビルの生体内半
減期の延長及び全身クリアランスの低下が認められた。これらの結
‐
果から、患者の腎機能に対応する本剤の投与間隔及び減量の標準的
な目安を算出した'(「用法:用量に関連する使用上の注意Jの項参
照、
5.小児等における薬物動態(外国人における成績,り
小児と成人の薬物動態の比較は下表に示したとおりである。小児患
者へ、″0又は5∞コ勁改約 5又は 10magに 相当)1時間点滴静注
時の最高血漿中濃度は10.3又は20.711g/T」Lであり、薬物動態は成人

|「ぼ同等であった。新生児患者では、血漿中半減期lt成人や小児
の約 1.5倍であり、やや長かったが、最高血漿中濃度は、5又 は
10magを 1時間点滴静注時に、6.8又は13.8■g/mLであり、成人や
小児とほぼ同等であった。            |
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1濶150余鳥設においてin例に筑■実施された臨床試験の
颯廃≧i富姦臨 易富奮hi脇 :
②馨慇:戦彙言i:転7続'T魏
2∫資菫E壌臨された臨末試験の結葉
°
け :羮 鳥された知 例の内、小児であ有効率は"5卿 ■ 9

でぁった1り
4)。

i釜鷲疵El[鴬落繕:覇湧監ス。「
呼犠胤filξt,1懲呻に1、5:誓障ζ
こ芳認F蟹慶賛り資贅リブ1スに起因する基身感染症には4/5、重
症の水痘には2/2が有効であつた。

副作用は、全身感染症の l rllに
一
理性のAST(CЮつ、

ALTCGPDの

上昇がみられた。つ
欲奪颯鰤農鏡
効であつた。
本剤に起因する目」作用は認められなかうた。

【薬効薬理】

1.抗ウイルス作用

(1)単純ヘルペスウイルスに対する作用

アシクロピルはt単純人ノンペスウイル■1型及び2型のin輛いにお

ける増殖を抑制し、IQ。はそれぞれ ,01ん1・25■g/mL及び ,01～

320■g/mLであつた
1'im。まキ、ウサギの角膜に単純

ヘルペスウイ

ルス1型を接種して脳炎を発生させ、̀ 日 目から10日間ァシク
ロ

ビル 15mngを 1口 2回静lFt内投与した実験では、30日目におけ

る生存率はアシクロビル投与群 90°/oC9/19)対ヽ照(生理食塩液)群

30%C3/10)であり、また、アンクロビル投与による眼及び神経症状

の改善が認められた。                 1

o)水痘
・帯状疱疹ウイルスに対する作用

アシクロビルは、永痘・帯状疱疹ウイルスのillvitroにおける■殖を

抑制し、ICI●lま017～7.76「g/‐であつた
1)‐・)。

2.作用機序職ハ わ`

アシクロビルは単純ヘルペスウイル不あるいは本=・帯状疱́ ウイ
ルスが感染した部胞内に入ると、クイルス性チミジンキナ

ー
マによ

リニリン酸化された後:細胞性キナーゼによリリン酸化され、アシ

クロビル三 リン酸cACV‐IP)となる。ACV‐IPは 正常基質である

dGTPと 競合 してウイルスDNAポ リメラ
ーゼによリウイルスDNA

め3'末端に取り込まれると、ゥイル不DNA鎖 の伸長を停止させ、

ウイルスDNAの 複製を阻害する。
|

アシクロビルリン酸化の第
一段階である一リン酸化は感染細胞内

に存在するウイルス性チミジンキナ
ーゼによるため、ウイルス非感

染細胞に対する障害性は低いものと考えられる。

【有効成分に関する理化学的知見】

■穀名 :アシクロビ′KAciclovirl         ´ ‐

化学名 :9‐lc2‐Hydroxyetoxy)無組ylguanine    l

分子式 :CJ:IN503

分子量 :22520

構造式 :
0                             1

甲ズ冷l■ょi     l
性状 :白色～微黄白色の結晶性の粉末である。永に溶けにくく、千タ

ノール(95)に極めて溶けにくいし希塩酸又は希水酸化ナトリウ

ム試液に溶ける。

【包 装 】        ■

ゾビラシクス点滴静注用250:250mg×5バイアル
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h“よい gヽlaxosminklinei∞jP

①登録商標


