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処方せん医薬品注) 

注)注意－医師等の処方せんにより使用すること 



IF 利用の手引きの概要 ―日本病院薬剤師会― 
 

1. 医薬品インタビューフォーム作成の経緯 
医療用医薬品の基本的な要約情報として医療用医薬品添付文書（以下、添付文書と略す）

がある。医療現場で医師・薬剤師等の医療従事者が日常業務に必要な医薬品の適正使用

情報を活用する際には、添付文書に記載された情報を裏付ける更に詳細な情報が必要な

場合がある。 
医療現場では、当該医薬品について製薬企業の医薬情報担当者等に情報の追加請求や質

疑をして情報を補完して対処してきている。この際に必要な情報を網羅的に入手するた

めの情報リストとしてインタビューフォームが誕生した。 
昭和 63 年に日本病院薬剤師会（以下、日病薬と略す）学術第 2 小委員会が「医薬品イ

ンタビューフォーム」（以下、IF と略す）の位置付け並びに IF 記載様式を策定した。

その後、医療従事者向け並びに患者向け医薬品情報ニーズの変化を受けて、平成 10 年

9 月に日病薬学術第 3 小委員会において IF 記載要領の改訂が行われた。 
更に 10 年が経過した現在、医薬品情報の創り手である製薬企業、使い手である医療現

場の薬剤師、双方にとって薬事・医療環境は大きく変化したことを受けて、平成 20 年

9 月に日病薬医薬情報委員会において新たな IF 記載要領が策定された。 

2. IF とは 
IF は「添付文書等の情報を補完し、薬剤師等の医療従事者にとって日常業務に必要な、

医薬品の品質管理のための情報、処方設計のための情報、調剤のための情報、医薬品の

適正使用のための情報、薬学的な患者ケアのための情報等が集約された総合的な個別の

医薬品解説書として、日病薬が記載要領を策定し、薬剤師等のために当該医薬品の製薬

企業に作成及び提供を依頼している学術資料」と位置付けられる。 
ただし、薬事法・製薬企業機密等に関わるもの、製薬企業の製剤努力を無効にするもの

及び薬剤師自らが評価・判断・提供すべき事項等は IF の記載事項とはならない。言い

換えると、製薬企業から提供された IF は、薬剤師自らが評価・判断・臨床適応すると

ともに、必要な補完をするものという認識を持つことを前提としている。 

［IF の様式］ 
①規格は A4 版、横書きとし、原則として 9 ポイント以上の字体（図表は除く）で記

載し、一色刷りとする。ただし、添付文書で赤枠・赤字を用いた場合には、電子媒

体ではこれに従うものとする。 
②IF 記載要領に基づき作成し、各項目名はゴシック体で記載する。 
③表紙の記載は統一し、表紙に続けて日病薬作成の「IF 利用の手引きの概要」の全文

を記載するものとし、2 頁にまとめる。 

［IF の作成］ 
①IF は原則として製剤の投与経路別（内用剤、注射剤、外用剤）に作成される。 
②IF に記載する項目及び配列は日病薬が策定した IF 記載要領に準拠する。 
③添付文書の内容を補完するとの IF の主旨に沿って必要な情報が記載される。 
④製薬企業の機密等に関するもの、製薬企業の製剤努力を無効にするもの及び薬剤師

をはじめ医療従事者自らが評価・判断・提供すべき事項については記載されない。 
⑤「医薬品インタビューフォーム記載要領 2008」（以下、「IF 記載要領 2008」と略す）

により作成された IF は、電子媒体での提供を基本とし、必要に応じて薬剤師が電子

媒体（PDF）から印刷して使用する。企業での製本は必須ではない。 



［IF の発行］ 
①「IF 記載要領 2008」は、平成 21 年 4 月以降に承認された新医薬品から適用となる。 
②上記以外の医薬品については、「IF 記載要領 2008」による作成・提供は強制される

ものではない。 
③使用上の注意の改訂、再審査結果又は再評価結果（臨床再評価）が公表された時点

並びに適応症の拡大等がなされ、記載すべき内容が大きく変わった場合には IF が改

訂される。 

3. IF の利用にあたって 
「IF 記載要領 2008」においては、従来の主に MR による紙媒体での提供に替え、PDF
ファイルによる電子媒体での提供を基本としている。情報を利用する薬剤師は、電子媒

体から印刷して利用することが原則で、医療機関での IT 環境によっては必要に応じて

MR に印刷物での提供を依頼してもよいこととした。 
電子媒体の IF については、医薬品医療機器総合機構の医薬品医療機器情報提供ホーム

ページに掲載場所が設定されている。 
製薬企業は「医薬品インタビューフォーム作成の手引き」に従って作成・提供するが、

IF の原点を踏まえ、医療現場に不足している情報や IF 作成時に記載し難い情報等につ

いては製薬企業の MR 等へのインタビューにより薬剤師等自らが内容を充実させ、IF
の利用性を高める必要がある。また、随時改訂される使用上の注意等に関する事項に関

しては、IF が改訂されるまでの間は、当該医薬品の製薬企業が提供する添付文書やお知

らせ文書等、あるいは医薬品医療機器情報配信サービス等により薬剤師等自らが整備す

るとともに、IF の使用にあたっては、最新の添付文書を医薬品医療機器情報提供ホーム

ページで確認する。 
なお、適正使用や安全性の確保の点から記載されている「臨床成績」や「主な外国での

発売状況」に関する項目等は承認事項に関わることがあり、その取扱いには十分留意す

べきである。 

4. 利用に際しての留意点 
IF を薬剤師等の日常業務において欠かすことができない医薬品情報源として活用して

頂きたい。しかし、薬事法や医療用医薬品プロモーションコード等による規制により、

製薬企業が医薬品情報として提供できる範囲には自ずと限界がある。IF は日病薬の記載

要領を受けて、当該医薬品の製薬企業が作成・提供するものであることから、記載・表

現には制約を受けざるを得ないことを認識しておかなければならない。 
また製薬企業は、IF があくまでも添付文書を補完する情報資材であり、今後インター

ネットでの公開等も踏まえ、薬事法上の広告規制に抵触しないよう留意し作成されてい

ることを理解して情報を活用する必要がある。 （2008 年 9 月） 
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I. 概要に関する項目 

1.開発の経緯 

近年、抗悪性腫瘍剤投与による悪心、嘔吐の発現に 5-HT3受容体が重要な係わりを果していること

が明らかにされており、このことから、癌化学療法に伴う制吐療法として、5-HT3受容体拮抗薬が

国内外で注目されるようになった。 

三菱ウェルファーマ株式会社（現 田辺三菱製薬株式会社）中央研究所では、metoclopramide が

弱いながらも 5-HT3 受容体拮抗作用を有していることに着目し、その活性の増強を目的として、

metoclopramide のようなベンズアミド誘導体に比べてより安定な活性コンフォメーションをとる

と考えられる 2,3-dihydro- benzoxazine-8- carboxamide を基本骨格に、アミノエチル側鎖を組み

入れた環状アミンを有する構造をデザインした。この基本骨格に、環状アミンとして 1-azabicyclo

［2.2.2］oct-3-yl 基を導入することにより、抗ドパミン作用を有することなく、強い 5-HT3受容体

拮抗作用を示すことを見出した。この知見に基づき一連の誘導体を合成し、その中から強力かつ選

択的な 5-HT3受容体拮抗作用を示すアザセトロン塩酸塩が 1987 年に創製された。その後、日本た

ばこ産業株式会社と共同の開発研究により、抗悪性腫瘍剤（シスプラチン等）投与に伴う消化器症

状（悪心、嘔吐）に対する有用性を認め、1994 年 1 月にセロトーン注の、1999 年 6 月にセロトー

ン錠 10mg の製造承認を取得した。 

2.製品の治療学的・製剤学的特性 

(1) ベンズアミド系の水溶性 5-HT3受容体拮抗薬である。 

(2) 抗悪性腫瘍剤投与 30 分前の服用も可能である。［「Ⅴ.2. 用法及び用量」の項］参照 

(3) 87.1%と高いバイオアベイラビリティが認められている。 

(4) 3,005 例中 173 例（5.8%）に副作用が認められ、主な副作用は頭痛 18 件（0.6%）、発熱 14 件（0.5%）、

便秘 11 件（0.4%）、下痢 10 件（0.3%）等であった。また主な臨床検査値の異常については ALT

（GPT）上昇 39 件（1.3%）、AST（GOT）上昇 37 件（1.2%）等であった。（承認時及び再審査申

請時の集計） 

なお、重大な副作用としてショック（頻度不明）、アナフィラキシーショック（頻度不明）を起こ

すことがある。 
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II. 名称に関する項目 

1.販売名 

(1) 和名 

セロトーン®錠 10mg 

(2) 洋名 

Serotone® tablets 10mg 

(3) 名称の由来 

本剤が 5-HT3（セロトニン 3）受容体拮抗薬であること及びセロトニンによる身体の変化（悪心、

嘔吐等）を正常な状態（tone）にするという意味を込めてセロトーンと命名された。 

2.一般名 

(1) 和名（命名法） 

アザセトロン塩酸塩（JAN） 

(2) 洋名（命名法） 

Azasetron Hydrochloride（JAN） 

(3) ステム 

5-HT3受容体拮抗薬：－setron 

3.構造式又は示性式 

構造式： 

 

 

4.分子式及び分子量 

分子式：C17H20ClN3O3・HCl 

分子量：386.27 

5.化学名（命名法） 

(±)-N-(1-azabicyclo［2.2.2］oct-3-yl)-6-chloro-4-methyl-3-oxo-3,4-dihydro-2H-1,4-benzoxazine 

-8-carboxamide monohydrochloride (IUPAC) 
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6.慣用名、別名、略号、記号番号 

治験番号：Y-25130 錠 

7.CAS 登録番号 

123040-69-7 

 



 

- 4 - 

III. 有効成分に関する項目 

1.物理化学的性質 

(1) 外観・性状 

白色の結晶又は結晶性の粉末で、においはない。 

(2) 溶解性 

日本薬局方通則に準じて測定 

溶 媒 名 
アザセトロン塩酸塩 1g を溶

かすのに要する溶媒量（mL）
日本薬局方の溶解性表現 

ギ  酸 0.9 極めて溶けやすい  

水 9 溶けやすい 

メタノール 200～300 溶けにくい 

エタノール（95） 700～950 溶けにくい 

無水酢酸 10,000 以上 ほとんど溶けない 

ジエチルエーテル 10,000 以上 ほとんど溶けない 

 

アザセトロン塩酸塩の各種 pH 溶液に対する溶解度（24℃） 

緩衝液の pH 溶解度（W/V%） 

1.0* 10.2 

3.0 13.5 

6.0 13.8 

8.0 13.9 

9.0 14.2 

10.0 15.0 

12.0 16.2 
緩衝液 ：Britton-Robinson 緩衝液 
  ＊ ：0.1mol/L 塩酸 

(3) 吸湿性 

相対湿度 53～94%において吸湿性を示さなかった。 

(4) 融点（分解点）、沸点、凝固点 

融点 約 309℃（分解） 

(5) 酸塩基解離定数 

pKa：8.9（滴定法による） 
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(6) 分配係数 
 （測定温度 25℃） 

水相 オクタノール/水相 

pH 3.0 Britton-Robinson 緩衝液 0.012 

pH 5.0 Britton-Robinson 緩衝液 0.019 

pH 7.0 Britton-Robinson 緩衝液 0.16 

pH 9.0 Britton-Robinson 緩衝液 4.9 

pH 12.0 Britton-Robinson 緩衝液 9.0 

0.1mol/L 水酸化ナトリウム 8.6 

0.1mol/L 塩酸 0.037 

水 0.017 

pH 7.4 Tris-HCl 緩衝液 0.447 

 

(7) その他の主な示性値 

pH：5.1 

（5%水溶液 日本薬局方一般試験法 pH 測定法に従い測定） 

旋光性：光学的に不活性なラセミ体 

＜参考＞ 

R 体 ［α］  = －3.0（C=5.0、水） 

S 体 ［α］  = ＋2.9（C=5.0、水） 

2.有効成分の各種条件下における安定性 

各種条件下における安定性 

保 存 条 件 保存期間 保 存 形 態 結   果 
40℃暗所 

（苛酷試験 温度） 
6 ヵ月 

褐色ガラス容器 
気密 

変化なし 

60℃暗所 
（苛酷試験 温度） 

30 日 
褐色ガラス容器 
気密 

変化なし 

40℃暗所 82%RH 
（苛酷試験 湿度） 

3 ヵ月 
ガラスシャーレ 
開放 

変化なし 

40℃暗所 90%RH 
（苛酷試験 湿度） 

3 ヵ月 
ガラスシャーレ 
開放 

変化なし 

近紫外線蛍光灯 
（3.5W/m2） 
（苛酷試験 光） 

48 時間 
ガラスシャーレ 

（ポリ塩化ビニリデン製

フィルムで覆う） 

24 時間後表面のみご

くわずかに着色が認

められた 
白色蛍光灯 

（2,000Lx×24hr/日） 
（苛酷試験 光） 

600 時間 
（120 万 Lx）

ガラスシャーレ 
（ポリ塩化ビニリデン製

フィルムで覆う） 
変化なし 

室温、昼間約 500Lx 
（長期保存試験 A 法*） 

36 ヵ月 
褐色ガラス容器 
気密 

変化なし 

40℃暗所 75%RH 
（加速試験*） 

6 ヵ月 
褐色ガラス容器 
気密 

変化なし 

*：昭和 55 年 3 月 31 日 薬発第 406 号 

20 
D 

20 
D 
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3.有効成分の確認試験法 

(1) 第三アミンの確認：ライネッケ塩試液による淡赤色沈殿反応 

(2) 紫外吸収スペクトル：（水溶液） 

極大波長： 303～307nm 

極小波長： 281～285nm 

(3) 赤外吸収スペクトル：（KB r 法） 

吸収波数： 3330cm-1、2970cm-1、1671cm-1、1655cm-1、1580cm-1、 

1241cm-1、873cm-1付近 

(4) 6 位の塩素確認：塩素の炎色反応 

(5) 塩化物の確認：日本薬局方一般試験法塩化物の定性反応（2） 

4.有効成分の定量法 

電位差滴定法により定量する。 
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IV. 製剤に関する項目 

1.剤形 

(1) 剤形の区別、規格及び性状 

錠剤（フィルムコーティング錠） 

白色の割線を施したフィルムコーティング錠で、形状は下記のとおりである。 

販売名 
外 形 サ イ ズ 

識別 
コード上 下 側面 

直径

(mm)
厚さ

(mm)
重さ 
(mg) 

セロトーン錠

10mg 
 7.1 3.1 133 

JTP- 

SR10

 

(2) 製剤の物性 

崩壊試験：本品はフィルムコーティング錠であるので、「日局」一般試験法の崩壊試験の適当な剤

皮を施した錠剤の試験に基づき実施した。 

ロット番号 
崩 壊 時 間（分） 

最小値 最大値 平均値 

DDT-008S 3.3 4.3 3.9 

DDT-009S 3.9 4.8 4.4 

DDT-010S 3.6 5.0 4.3 

測定値は繰り返し 3 回の最小、最大及び平均値 

(3) 識別コード 

JTP-SR10（表示部位：錠剤の刻印表示） 

(4) pH、浸透圧比、粘度、比重、無菌の旨及び安定な pH 域等 

該当資料なし 

2.製剤の組成 

(1) 有効成分（活性成分）の含量 

1 錠中 アザセトロン塩酸塩 10mg 含有 

(2) 添加物 

乳糖、トウモロコシデンプン、セルロース、ヒドロキシプロピルセルロース、ヒプロメロース、 

タルク、ステアリン酸マグネシウム、酸化チタン、カルナウバロウ 

(3) その他 

該当しない 

3.懸濁剤、乳剤の分散性に対する注意 

該当しない 
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4.製剤の各種条件下における安定性 

各種条件下における安定性 

製剤 試験 温度 湿度 光 
容 器・ 

曝 気 
期 間 結 果 

5mg 錠 

苛

酷

試

験 

温

度 

40℃ 
調節 
せず 

暗 所 
着色ガラス

容 器 
（開栓） 

6 ヵ月 変化なし 

60℃ 
調節 
せず 

暗 所 
着色ガラス

容 器 
（開栓） 

30 日 変化なし 

湿

度 

40℃ 
82% 
RH 

暗 所 
着色ガラス

容 器 
（開栓） 

3 ヵ月 
わずかに吸湿し、硬度の低下

及び崩壊時間の短縮が認め

られたが、その他は変化なし

40℃ 
90% 
RH 

暗 所 
着色ガラス

容 器 
（開栓） 

30 日 
わずかに吸湿し、硬度の低下

及び崩壊時間の短縮が認め

られたが、その他は変化なし

光 常温 
調節 
せず 

白色蛍光灯 
（約 1,000Lx）

ガラス 
シャーレ 

120 万

Lx･hr 
変化なし 

ケミカルランプ

（3.5w/m2）

ガラス 
シャーレ 

72hr 変化なし 

5mg 錠 
長期 
保存 
試験 

25℃ 
60% 
RH 

暗 所 
PTP 包装 
＋紙箱 

36 ヵ月

硬度が低下したが許容でき

る値であった。 
その他は変化なし 

10mg 錠 
加速 
試験 

40℃ 
75% 
RH 

暗 所 
PTP 包装 
＋紙箱 

6 ヵ月 
硬度が低下したが許容でき

る値であった。 
その他は変化なし 

試験項目：外観、崩壊試験、溶出試験、硬度、類縁物質、吸湿率、含量 
なお、予備試験により 5mg 錠と 10mg 錠の安定性に差がないことが認められている。 

5.調製法及び溶解後の安定性 

該当しない 

6.他剤との配合変化（物理化学的変化） 

該当しない 
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7.溶出性 

［試験方法］ 

試 験 液：水 

試験液量：500mL 

試験方法：パドル法 

回 転 数：毎分 50 回転 

試験時間：20 分間 

 

［結 果］ 

最小値（%） 最大値（%） 平均値（%） 

97.1 102.8 99.7 

 規格は溶出率 80%以上 

8.生物学的試験法 

該当しない 

9.製剤中の有効成分の確認試験法 

紫外吸収スペクトル 

10.製剤中の有効成分の定量法 

 

11.力価 

該当しない 

12.混入する可能性のある夾雑物 

なし 

13.治療上注意が必要な容器に関する情報 

なし 

14.その他 

なし 

 

 

 

 

パラオキシ安息香酸エチルを内標準物質とした液体クロマトグラフィー法の内標準法
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V. 治療に関する項目 

1.効能又は効果 

抗悪性腫瘍剤（シスプラチン等）投与に伴う消化器症状（悪心、嘔吐） 

2.用法及び用量 

通常、成人にはアザセトロン塩酸塩として 1 回 10mg を 1 日 1 回経口投与する。なお、年齢、症状

により適宜増減するが、1 回 15mg を超えないこととする。 

＜用法・用量に関連する使用上の注意＞ 

1.抗悪性腫瘍剤を投与する場合、その 30 分～2 時間前に投与する。 

2.癌化学療法の各クールにおいて、本剤は抗悪性腫瘍剤を投与する当日に投与し、抗悪性腫瘍剤を

連日投与する場合は、その投与期間中（通常 3～5 日間）に投与する。 

3.抗悪性腫瘍剤投与終了後、翌日以降にみられる悪心、嘔吐に対する本剤の有効性は確立していな

いので、抗悪性腫瘍剤投与終了日の翌日以降は本剤の投与を継続しないように注意すること。 

服用時間とその理由 

本剤は、抗悪性腫瘍剤の投与 30 分から 2 時間前に投与する。 

（理由） 

本剤の健康成人男子における tmaxが約 1.5 時間であることより、シスプラチン等抗悪性腫瘍剤投

与後 1～2 時間までに最高血中濃度に達し本剤の効果が最大となるよう設定した。 

3.臨床成績 

(1) 臨床データパッケージ（2009 年 4 月以降承認品目） 

該当しない 

(2) 臨床効果 1)～5) 

承認時において、国内延べ 227 施設、605 症例を対象としてシスプラチン等の抗悪性腫瘍剤投与時

の悪心、嘔吐に対する本剤の有用性を二重盲検比較試験を含む臨床試験で検討した。 

シスプラチン等の抗悪性腫瘍剤投与前 30 分から 2 時間に本剤を経口投与した患者 408 例に対する

効果（有効率）は 81%（332 例/408 例）であった。 

なお、二重盲検比較試験においてシスプラチン等の抗悪性腫瘍剤による悪心、嘔吐に対する有用性

が確認されている。 

(3) 臨床薬理試験 6）：忍容性試験 

健康成人男子（各群 6 名）に本剤 10、20mg 単回経口投与、及び 1 回 15mg 1 日 1 回 7 日間反復

投与した結果、単回、反復投与とも自覚症状、医師の診察及び生理学的検査に臨床上問題となる所

見は認められなかった。単回投与での便潜血検査（ラテックス法）においては、投与 24 時間まで

に排便のあった 7 名中 3 名に陽性化が認められたが、反復投与では認められなかった。その他の臨

床検査には臨床上問題となる所見は認められなかった。 
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(4) 探索的試験 1)：用量反応探索試験 

癌患者 215 症例を対象にシスプラチン投与による悪心、嘔吐に対する臨床用量を検討する目的で、

電話登録法により本剤 1、5、10 及び 15mg の経口投与における有効性、安全性及び有用性を検討

した結果、本剤の臨床用量は 10mg と判断された。 

(5) 検証的試験 2)､4)､5) 

1) 無作為化並行用量反応試験 

該当資料なし 

2) 比較試験 

癌患者 245 症例を対象にシスプラチン投与時に発現する悪心、嘔吐に対する本剤の有効性、安全

性及び有用性を客観的に評価するため、本剤 10mg とオンダンセトロン塩酸塩錠 4mg（対照薬）

を二重盲検比較試験により比較検討した結果、本剤の有用性が認められた。 

3) 安全性試験 

該当資料なし 

4) 患者・病態別試験 

① 一般臨床試験 

過去に同様なレジメンで嘔吐のみられた各種抗悪性腫瘍剤投与を受ける 91 症例を対象に、本剤

の 1 日 1 回 10mg 単回投与での有効性、安全性及び有用性を検討した結果、本剤はシスプラチ

ンのみならず、その他の抗悪性腫瘍剤投与時に発現する悪心、嘔吐に対しても高い効果が認めら

れた。 

② 高齢者に対する試験 

癌患者 22 症例を対象にシスプラチン投与により発現する悪心、嘔吐に対する本剤の有効性、安

全性及び有用性を高齢者（65 歳以上）、非高齢者別に検討した結果、高齢者と非高齢者との間に

差は認められなかった。また、全臨床試験成績の集計においても、高齢者と非高齢者の間の有効

性に明らかな差は認められず、高齢者における安全性にも特に問題は認められなかった。 

(6) 治療的使用 

1) 使用成績調査・特定使用成績調査（特別調査）・製造販売後臨床試験（市販後臨床試験） 

使用成績調査 

使用実態下における安全性及び有効性に関する問題点の把握を目的としてプロスペクティブな

調査を実施し、2,438 例を検討した。安全性については、安全性解析対象症例 2,422 症例の副作

用発現率は 6.11％（148/2,422 例）であり特に問題は認められなかった。［「Ⅷ．8 副作用 (4)項目

別副作用発現頻度及び臨床検査値異常一覧」の項］参照 

有効性については、有効性解析対象症例 2,421 症例から判定不能の 41 症例を除いた 2,380 症例

の無効率は 3.9％（92/2,380 例）であった。 

2) 承認条件として実施予定の内容又は実施した試験の概要 

該当しない 
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VI. 薬効薬理に関する項目 

1.薬理学的に関連ある化合物又は化合物群 

5-HT3受容体拮抗型制吐剤（グラニセトロン塩酸塩、オンダンセトロン塩酸塩、ラモセトロン塩酸

塩、トロピセトロン塩酸塩、インジセトロン塩酸塩、パロノセトロン塩酸塩）、メトクロプラミド

塩酸塩 

2.薬理作用 

(1) 作用部位・作用機序 

1) 作用部位 

主に腸管壁粘膜の求心性の腹部迷走神経にある 5-HT3受容体 

2) 作用機序 

抗悪性腫瘍剤により刺激を受けた腸クロム親和性細胞（Enterochromaffin cell, EC 細胞）から大

量のセロトニンが放出される。放出されたセロトニンは、求心性腹部迷走神経末端に存在する

5-HT3受容体を活性化し、その興奮が嘔吐中枢に直接、あるいは CTZ（chemoreceptor trigger zone）

を介して伝達され嘔吐を誘発する。 

アザセトロン塩酸塩は、求心性腹部迷走神経末端に存在する 5-HT3受容体の阻害作用に加え、EC

細胞上の 5-HT3 受容体をも阻害することによってセロトニンの遊離を抑制し、制吐作用を発揮す

る。 

(2) 薬効を裏付ける試験成績 

1) 各種受容体と親和性 7)～10) 

ラット小腸縦走筋神経叢膜における 5-HT3 受容体への親和性を検討したところ、アザセトロン塩

酸塩は高い親和性を示し、その親和性は、メトクロプラミドの約 230 倍、オンダンセトロンの約 4

倍、グラニセトロンの約 2.5 倍強かった（in vitro）。 

ラットの脳ホモジネートを用いて本剤の5-HT3受容体に対する結合親和性を in vitroにて検討した

ところ、メトクロプラミドの約 410 倍、オンダンセトロンの約 2 倍の高い親和性を示し、グラニ 

セトロンとほぼ同程度であった。また、5-HT1A、5-HT2、ドパミン Dl、D2、アドレナリンα1、α2、

ムスカリン及びベンゾジアゼピンの受容体には親和性を示さなかった。 

2) 5-HT3受容体拮抗作用 10)～13) 

生体における 5-HT3 受容体刺激作用を反映すると考えられる 5-HT 誘発反射性徐脈（von Be-

zold-Jarisch effect）に対する作用を麻酔ラットで検討したところ、強力な拮抗作用を示し、静脈

内投与でメトクロプラミドの約 900 倍、オンダンセトロンの約 4 倍、グラニセトロンとほぼ同程

度であり、十二指腸内投与ではオンダンセトロンの約 7 倍、グラニセトロンの約 4 倍であった。 

また、5-HT3受容体の存在が報告されているウシガエル知覚神経細胞体、ウサギ摘出心臓及びモル

モット摘出回腸のいずれにおいても 5-HT の反応に対して強力な拮抗作用を示した（in vitro）。 

3) 制吐作用 14)､15) 

① ビーグル犬に本剤を経口投与し、1 時間後にシスプラチン 3mg/kg を静脈内投与し、24 時間以

内の初回嘔吐発現時間及び嘔吐回数を測定した。 

コントロール群では 9 例全例に嘔吐が発現し、平均嘔吐発現回数は 9.3±1.4 回であったが、本

剤投与群では、0.1mg/kg 投与によって嘔吐回数は減少（2.8±1.3 回）し、初回嘔吐発現時間は

延長した。0.3mg/kg では、9 例中 5 例で 24 時間にわたって嘔吐の発現を完全に抑制し、1mg/kg

投与では 9 例中 6 例に完全な制吐作用が認められた。 
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② フェレットに本剤を経口投与して 1 時間後にドキソルビシン 6mg/kg 及びシクロホスファミド

80mg/kg を静脈内投与し、24 時間以内の初回嘔吐発現時間、嘔吐回数、空嘔吐回数を測定した。

コントロール群では 6 例全例に嘔吐が発現し、平均嘔吐回数は 19.0±3.8 回、平均空嘔吐回数は

91±13.3 回であったが、本剤は 0.3mg/kg で初回嘔吐発現時間を延長させ、嘔吐（2.3±1.5 回）

及び空嘔吐回数（9.2±4.7 回）を減少させた。1mg/kg では 24 時間にわたって完全に嘔吐及び

空嘔吐回数を抑制した。 

③ フェレットにシスプラチン 7mg/kg を静脈内投与して、翌日から 1 日 1 回、4 日間本剤を経口投

与し、シスプラチン投与 2～5 日目の総嘔吐（嘔吐及び空嘔吐）回数に及ぼす影響を検討した。 

コントロール群ではシスプラチン投与後 3 日目をピークとする嘔吐が発現し、2～5 日目の平均

総嘔吐回数は 98.9±13.4 回であったが、本剤は 1mg/kg 投与群の平均総嘔吐回数は 53.9±13.6

回であり、本剤投与群に有意な抑制作用が認められた。 

④ ビーグル犬にドキソルビシン 2mg/kg を静脈内投与して、翌日から 1 日 1 回、4 日間本剤を経口

投与し、ドキソルビシン投与 2～5 日目の総嘔吐（嘔吐及び空嘔吐）回数に及ぼす影響を検討し

た。コントロール群ではドキソルビシン投与後 3 日目をピークとする嘔吐が発現し、2～5 日目

の平均総嘔吐回数は 48.5±9.2回であったが、本剤 1mg/kg投与群の平均総嘔吐回数は 23.5±6.1

回であり、本剤投与群に有意な抑制作用が認められた。 

注）嘔吐回数及び空嘔吐回数の値は平均値±S.E.をあらわす。 

(3) 作用発現時間・持続時間 

該当資料なし 
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VII. 薬物動態に関する項目 

1.血中濃度の推移・測定法 

(1) 治療上有効な血中濃度 

該当資料なし 

(2) 最高血中濃度到達時間 

［「Ⅶ. 1.（3）臨床試験で確認された血中濃度」の項］参照 

1.6±1.3 時間 

（健康成人男子 10mg 空腹時経口投与 n＝6 平均値±S.D.） 

2.6±2.2 時間 

（高齢（65 歳以上）癌患者 10mg 経口投与 n＝11 平均値±S.D.） 

3.2±2.1 時間 

（非高齢癌患者 10mg 経口投与 n＝9 平均値±S.D.） 

(3) 臨床試験で確認された血中濃度 5)､6) 

1) 健康成人における単回投与試験 

健康成人男子（n＝6）に本剤 10 及び 20mg を空腹時経口投与したときの血漿中未変化体濃度推移

は下図のとおりである。また、各パラメータは下表のとおりである。 

 

 

健康成人男子に本剤 10, 20mg を経口投与したときの未変化体の血漿中濃度（平均値±S.D.､n=6） 

 
健康成人男子に本剤 10, 20mg を経口投与したときの未変化体の薬物動態値（平均値±S.D.､n=6） 

薬物動態値 10mg 20mg 

Cmax (ng/mL) 26.2±7.7 60.5±11.5 

tmax (h) 1.6±1.3 1.4±1.3 

t1/2z (h) 5.4±0.7 5.4±0.6 

AUC0-∞ (ng･h/mL) 215.1±19.9 478.9±71.5 

CLr (L/h) 25.8±3.2 21.9±3.2 

BA (%) 87.1±8.1 96.9±14.5 
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2) 健康成人における反復投与試験 

健康成人男子（n＝6）に本剤 15mg を 1 日 1 回 7 日間食前に反復経口投与したときの血漿中未変化

体濃度推移は下図のとおりである。また、各パラメータは下表のとおりである。 

 

 

健康成人男子に本剤 15mg を 7 日間反復経口投与したときの 

血漿中未変化体濃度（平均値±S.D.､n=6） 

 
健康成人男子に本剤 15mg を 7 日間反復経口投与したときの 

未変化体の薬物動態値（平均値±S.D.､n=6） 

薬物動態値 第 1 日 第 7 日 

Cmax (ng/mL) 40.9±7.1 42.9±9.6 

tmax (h) 1.1±0.5 1.5±0.5 

t1/2z (h) 6.4±0.6 6.8±0.8 

AUC0-∞ (ng･h/mL) 286.7±27.3 341.3±28.1 
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3) 高齢及び非高齢患者における単回投与 

高齢（65 歳以上 n＝11）及び非高齢（n＝9）の癌患者に、シスプラチン投与の 1 時間前に本剤

10mg を経口投与したときの血漿中未変化体濃度推移は下図のとおりである。また、各パラメータ

は下表のとおりである。 

 

 

患者及び健康成人に本剤 10mg を経口投与したときの 

未変化体の血漿中濃度（平均値±S.D.） 

 

高齢及び非高齢の患者に本剤 10mg を経口投与したときの 

未変化体の薬物動態値（平均値±S.D.） 

薬物動態値 
高齢患者 

（n=11） 

非高齢患者 

（n=9） 

高齢患者／ 

非高齢患者 

Cmax (ng/mL) 
33.3±12.7 25.9±11.6 1.28 

29.7±9.41) 24.5±8.01) 1.211) 

tmax (h) 2.6±2.2 3.2±2.1 0.82 

t1/2z (h) 9.3±1.7 9.2±3.7 1.01 

AUC0-∞ (ng･h/mL) 
423.4±137.2 320.1±83.5 1.32 

378.9±100.21) 309.1±63.11) 1.231) 

CLr (L/h) 13.4±4.6** 20.9±6.5 0.64 

CLr (L/h/kg) 0.261±0.074* 0.388±0.125 0.67 

1） ：体重補正値（×個々の体重/非高齢者の平均体重） 
＊ ：P＜0.05 
＊＊ ：P＜0.01（非高齢者に対して t 検定） 

 

(4) 中毒域 

該当資料なし 
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(5) 食事・併用薬の影響 

食事の影響を検討するため、健康成人男子（n＝6 クロスオーバー法）に空腹時及び食後 30 分に

本剤 10mg を経口投与したときの血漿中未変化体濃度推移の比較は下図のとおりである。また、各

パラメータは下表のとおりである。 

なお、食事摂取が血漿中未変化体濃度に及ぼす影響は小さいことから、用法で食事条件を限定する

必要はないものと判断した。 

 

 

健康成人男子に本剤 10mg を空腹時及び食後に経口投与したときの 

血漿中未変化体濃度（平均値±S.D.、n＝6） 

 

健康成人男子に本剤 10mg を空腹時及び食後に経口投与したときの 

未変化体の薬物動態値（平均値±S.D.、n＝6） 

薬物動態値 空腹時 食後 

Cmax (ng/mL) 29.0±8.4 25.9±3.9 

tmax (h) 2.3±1.0 2.7±1.2 

t1/2z (h) 5.8±0.4 5.7±0.6 

AUC0-∞ (ng･h/mL) 263.8±34.9 234.8±25.0 

CLr （L/h） 24.3±4.8 23.6±3.7 

 

(6) 母集団（ポピュレーション）解析により判明した薬物体内動態変動要因 

該当しない 

2.薬物速度論的パラメータ 

(1) コンパートメントモデル 

該当しない 

(2) 吸収速度定数 

該当資料なし 
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(3) バイオアベイラビリティ 

87.1±8.1% 

（健康成人男子 10mg 空腹時 単回経口投与 n＝6 平均値±S.D.） 

(4) 消失速度定数 

0.1283h-1（健康成人男子 10mg 空腹時 単回経口投与時） 

(5) クリアランス 

［「Ⅶ. 1.（3）臨床試験で確認された血中濃度」の項］参照 

(6) 分布容積 

該当資料なし 

(7) 血漿蛋白結合率 

31.2%（in vitro） 

3.吸収 16)～18) 

(1) 吸収部位 

該当資料なし 

＜参考＞ 
14C 標識アザセトロン塩酸塩はラットの小腸のほぼ全域で吸収されたが、胃からは吸収されな

かった。 

(2) 吸収率 

該当資料なし 

＜参考＞ 

雄ラットに 14C 標識アザセトロン塩酸塩を 2mg/kg 経口投与したときの吸収率は、胆管瘻ラット

の胆汁中と尿中排泄率の和から算出すると、91.7%であった。一方、雄イヌに 2mg/kg 経口投与

したときの吸収率は、経口と静脈内投与時の尿中排泄率の比から算出すると 92.5%であった。 

(3) 腸肝循環 

該当資料なし 

＜参考＞ 

胆管瘻ラットに 14C 標識アザセトロン塩酸塩を 2mg/kg 経口投与し、投与後 12 時間以内の胆汁

（投与量の 41.2%）を別の胆管瘻ラットの十二指腸内に投与すると、投与した放射能の 23.8%

（投与量の 9.8%）が消化管から再吸収された。 

4.分布 

(1) 血液－脳関門通過性 

該当資料なし 

＜参考＞ 

ラットの脳内濃度については［「Ⅶ. 4.（5）その他の組織への移行性」の項］参照 
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(2) 血液－胎盤関門通過性 19) 

該当資料なし 

＜参考＞ 

妊娠 18 日目のラットに 14C 標識アザセトロン塩酸塩を 2mg/kg 経口投与すると、投与した放射

能は胎盤を通過して胎児に移行した。胎盤内放射能濃度は母体血漿中放射能濃度より高かったが、

胎児内放射能濃度は母体血漿中放射能濃度とほぼ同程度であった。投与後 24 時間ではいずれの

組織でも最高濃度の 3%以下に減少した。また、胎児 1 匹当たりの放射能の移行率は投与量の

0.02%以下であった。 

 
妊娠ラットに 14C 標識アザセトロン塩酸塩を経口投与したときの 

母体及び胎児の組織内放射能濃度（投与量：2mg/kg、平均値±S.D.、n＝4） 

組 織 
放射能濃度（ng eq./g または mL） 

1 時間 6 時間 24 時間 

母

体 

血 液 150.9± 63.9[ 1.33] 73.5± 23.5[ 1.26] 2.5± 0.9[ 1.32] 

血 漿 113.6± 45.4[ 1.00] 58.2± 16.8[ 1.00] 1.9± 0.6[ 1.00] 

脳 23.5± 17.3[ 0.21] 9.7± 2.7[ 0.17] ND 

心 臓 586.2± 215.2[ 5.16] 273.0± 90.2[ 4.69] 7.6± 3.4[ 4.00] 

肺 1,094.4± 579.2[ 9.63] 392.7± 158.1[ 6.75] 12.5± 5.7[ 6.58] 

肝 臓 1,682.9± 490.4[ 14.81] 662.6± 230.2[ 11.38] 26.9± 7.9[ 14.16] 

腎 臓 1,211.1± 286.3[ 10.66] 623.6± 296.6[ 10.71] 19.1± 7.4[ 10.05] 

副 腎 864.9± 415.7[ 7.61] 328.3± 104.1[ 5.64] 12.7± 5.4[ 6.68] 

脾 臓 1,116.0± 643.1[ 9.82] 381.3± 136.6[ 6.55] 14.5± 7.5[ 7.63] 

筋 肉 518.2± 309.7[ 4.56] 256.7± 64.0[ 4.41] 6.8± 2.9[ 3.58] 

脂 肪 39.2± 20.4[ 0.35] 22.0± 12.1[ 0.38] ND 

子 宮 383.9± 299.5[ 3.38] 298.6± 67.4[ 5.13] 12.9± 7.0[ 6.79] 

卵 巣 241.9± 127.4[ 2.13] 100.9± 44.5[ 1.73] 4.1± 1.3[ 2.16] 

胎 盤 685.0± 461.3[ 6.03] 378.4± 138.7[ 6.50] 15.0± 5.5[ 7.89] 

乳 腺 487.7± 456.5[ 4.29] 173.3± 78.3[ 2.98] 21.6± 6.8[ 11.37] 

羊 水 48.2± 45.9[ 0.42] 50.2± 19.6[ 0.86] 6.3± 4.2[ 3.32] 

胎 児 83.8± 38.3[ 0.74] 38.2± 8.2[ 0.66] 3.5± 1.8[ 1.84] 

胎

児 

血 液 53.1± 28.9[ 0.47] 25.4± 4.9[ 0.44] 1.8± 1.1[ 0.95] 

脳 45.2± 20.1[ 0.40] 14.4± 4.9[ 0.25] ND 

心 臓 109.3± 56.0[ 0.96] 40.6± 10.0[ 0.70] 1.8± 0.7[ 0.95] 

肺 113.6± 63.4[ 1.00] 46.7± 13.2[ 0.80] 3.8± 2.2[ 2.00] 

肝 臓 185.1± 125.1[ 1.63] 79.5± 18.4[ 1.37] 4.3± 1.6[ 2.26] 

腎 臓 122.6± 71.1[ 1.08] 64.3± 17.1[ 1.10] 4.0± 1.7[ 2.11] 
胎児内 
分布率 1) 

0.02±0.01 0.01±0.01 0.00±0.00 

1）：投与量に対する%  ［ ］：血漿中放射能濃度との比  ND：検出限界以下 
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(3) 乳汁への移行性 19) 

該当資料なし 

＜参考＞ 

哺育中の雌ラットに 14C 標識アザセトロン塩酸塩を 2mg/kg 経口投与した際、乳汁中放射能濃度

は血漿中放射能濃度の 12～24 倍であったが、乳汁中放射能濃度は血漿中放射能濃度と同様に低

下して、投与後 24 時間では最高濃度の 4%となった。 

 

 

哺育中の雌ラットに 14C 標識アザセトロン塩酸塩を経口投与したときの 

乳汁及び血漿中放射能濃度（投与量：2mg/kg、平均値±S.D.、n＝4） 

(4) 髄液への移行性 

該当資料なし 
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(5) その他の組織への移行性 17) 

該当資料なし 

＜参考＞ 

雄ラットに 14C 標識アザセトロン塩酸塩を 2mg/kg 経口投与すると、放射能は速やかに各組織に

移行した。投与後 1 時間では、消化管及び膀胱の濃度が高く、次いで、肝臓、下垂体、腎臓、

顎下腺、膵臓、肺、副腎、骨髄、リンパ節、心臓、甲状腺及び脾臓で高かった。各組織からの放

射能の消失は、投与後 6 時間まで比較的緩徐であったが、以後、速やかであり、投与後 24 時間

では多くの組織で放射能濃度が検出限界以下になった。 

 
雄ラットに 14C 標識アザセトロン塩酸塩を経口投与したときの 

臓器・組織内放射能濃度（投与量：2mg/kg、平均値±S.D.、n＝4） 

組 織 
放射能濃度（ng eq./g または mL） 

1 時 間 6 時 間 24 時 間 

血 液 78.1±25.9 48.9±14.4 ND 
血 漿 76.9±27.4 45.5±14.1 ND 
脳 6.9±1.2 4.0±1.2 ND 

下垂体 826.5±120.6 537.2±91.9 ND 
眼 球 48.2±11.3 25.7±4.9 ND 

ハーダー腺 191.8±48.6 89.8±17.6 ND 
顎下腺 665.9±132.1 448.1±88.3 3.5±2.3 

リンパ節 293.0±76.1 151.2±41.7 ND 
甲状腺 282.1±37.2 179.3±44.5 ND 
気 管 194.9±37.7 96.8±21.0 ND 
胸 腺 251.9±44.3 134.4±28.7 ND 
肺 462.2±97.4 240.5±86.1 ND 

心 臓 290.5±55.0 171.9±46.5 ND 
肝 臓 1,120.2±502.4 910.0±209.3 22.8±4.9 
腎 臓 673.7±86.7 409.8±194.5 4.1±1.1 
副 腎 341.4±26.9 180.9±39.9 ND 
脾 臓 276.7±41.0 142.0±44.4 ND 
膵 臓 542.0±93.8 225.3±85.4 ND 
貯精嚢 269.8±47.7 218.6±51.7 6.7±4.9 
前立腺 239.4±57.0 122.7±38.9 3.6±0.7 
睾 丸 71.6±8.8 160.8±48.8 15.1±8.3 
副睾丸 143.8±16.9 102.5±20.2 ND 
筋 肉 232.7±34.7 130.9±23.1 ND 
脂 肪 27.0±3.8 16.6±2.2 ND 

褐色脂肪 253.1±31.2 180.1±17.0 ND 
皮 膚 138.9±26.8 142.8±49.0 5.2±6.1 
骨 髄 328.2±66.6 144.9±36.5 ND 
膀 胱 12,132.0±20,605.1 552.3±451.5 8.4±9.3 
胃 1,431.6±785.6 390.2±74.0 ND 

十二指腸 1,703.7±688.1 634.3±488.1 ND 
空 腸 14,353.6±16,845.8 1,780.6±1,741.8 6.2±4.4 
回 腸 956.7±108.0 7,553.5±7,256.7 19.4±16.5 
大 腸 855.8±385.9 622.9±240.8 166.3±81.4 

ND：検出限界以下 
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5.代謝 

(1) 代謝部位及び代謝経路 6) 

代謝部位：主に肝臓 

健康成人男子に本剤 10 及び 20mg を空腹時経口投与した際、血漿中には未変化体の他に M2（下

図代謝経路参照）が検出され、他の代謝物は検出されなかった。M2 の tmaxは 2.2～2.3 時間であり、

Cmaxは投与量に比例して増加した。 

 

 

健康成人男子に本剤 10、20mg を経口投与したときの M2 の血漿中濃度（平均値±S.D.、n＝6） 

 

 

また、尿中代謝物は、M1 及び M2 で他の代謝物は検出されなかった。 

［「Ⅶ. 6. (2) 排泄率」の項］参照 
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＜参考＞ 

動物における代謝 20)､21) 

ラット及びイヌの推定代謝経路は下記に示すとおりである。 

 

ラット及びイヌにおけるアザセトロンの推定代謝経路 

(2) 代謝に関与する酵素（CYP450 等）の分子種 22） 

ヒト肝ミクロソームを用いて行った in vitro 試験の結果では、M1 の代謝には CYP3A4 が、M2 の

代謝には FMO3 の関与が報告されている。 

＜参考＞23) 

本剤は、CYP 分子種（CYP1A2、CYP2A6、CYP2B6、CYP2C8、CYP2C9、CYP2C19、CYP2D6、

CYP3A4）に対する阻害及び CYP1A2、CYP2B6 及び CYP3A4 に対する誘導作用を示さなかっ

た。 

 

(3) 初回通過効果の有無及びその割合 6) 

健康成人男子に本剤 10mg 空腹時経口投与した際のバイオアベイラビリティは 87.1%であった。 

(4) 代謝物の活性の有無及び比率 

1) 5-HT3受容体への親和性 

ラット大脳皮質セロトニン受容体の親和性を検討したところ、M1 が未変化体の約 1/4、M3 が未

変化体の約 1/90 の親和性を示したが、M2、M4 及び M5 では、1/100 以下の非常に弱い親和性か、

あるいは親和性はほとんど認められなかった。 

2) BJE に対する拮抗作用 

麻酔ラットを用い、セロトニンを 20μg/kg 静脈内投与し反射性の心拍数減少に対する拮抗作用を

検討したところ、M1 は未変化体の約 1/5、M3 は約 1/4 の拮抗作用を示したが、M2、M4 及び M5

では、1/100 以下の弱い作用かほとんど作用は認められなかった。 

M1～M5 については［「Ⅶ. 5.（1）代謝部位及び代謝経路」の項］を参照のこと。 
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(5) 活性代謝物の速度論的パラメータ 

活性代謝物はなし 

6.排泄 

(1) 排泄部位及び経路 

主に尿中排泄 

(2) 排泄率 5)､6) 

1) 健康成人における単回投与試験 

健康成人男子（n＝6）に本剤 10 及び 20mg を空腹時経口投与したときの未変化体及び各代謝物の

尿中排泄率は下表のとおりである。 

健康成人男子に本剤 10, 20mg を経口投与したときの尿中排泄率（平均値±S.D.、n＝6） 

化合物 10mg 20mg 

未変化体 58.0±5.0 55.2±12.2 

M1 0.4±0.1 0.4±0.1 

M2 6.7±1.1 7.5±1.6 

M3 － ND 

M4 － ND 

M5 － ND 

計 65.0±4.6 63.1±13.3 

ND ：投与量の 0.5%以下 （投与量に対する%） 
－ ：測定せず 

2) 健康成人における反復投与試験 

健康成人男子（n＝6）に本剤 15mg を 1 日 1 回 7 日間食前に反復投与したときの未変化体及び各

代謝物の累積尿中排泄率は下表のとおりである。 

 
健康成人男子に本剤 15mg を 7 日間反復経口投与したときの累積尿中排泄率（平均値±S.D.、n＝6） 

投与量 化合物 
累 積 尿 中 排 泄 率 

第 1 日 第 1～2 日 第 1～3 日 第 1～4 日 第 1～5 日 第 1～6 日 第 1～7 日

15mg 

1 日 1 回 

未変化体 
32.6 

±15.6 
49.9 
±7.4 

54.4 
±8.1 

60.1 
±5.9 

60.7 
±8.1 

62.4 
±7.0 

63.1 
±4.5 

M1 
0.2 

±0.1 
0.3 

±0.1 
0.3 

±0.1 
0.3 

±0.1 
0.3 

±0.1 
0.3 

±0.1 
0.4 

±0.1 

M2 
2.9 

±1.1 
4.7 

±1.1 
5.1 

±1.1 
5.9 

±1.1 
6.1 

±1.1 
6.3 

±1.0 
6.5 

±1.1 

計 
35.6 

±16.5 
54.9 
±7.8 

59.8 
±8.8 

66.4 
±6.4 

67.1 
±8.9 

69.1 
±7.6 

69.9 
±5.3 

（投与量に対する%） 
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3) 食事の影響 

健康成人男子（n=6 クロスオーバー法）に空腹時及び食後 30 分に本剤 10mg を経口投与したと

きの未変化体及び各代謝物の尿中排泄率は下記のとおりである。 

 
健康成人男子に本剤 10mg を経口投与した時の尿中排泄率（平均値±S.D.、n＝6） 

化合物 空腹時 食 後 

未変化体 65.2±8.5 56.9±8.9* 

M1 0.4±0.2 0.3±0.1 

M2 4.6±2.5 3.2±1.3* 

計 70.2±7.4 60.5±8.6* 

＊：P＜0.05（空腹時に対して対応のある t 検定） （投与量に対する%） 

 

4) 高齢及び非高齢患者における単回投与試験 

高齢（65 歳以上 n=11）及び非高齢（n=9）の癌患者に、シスプラチン投与の 1 時間前に本剤 10mg

を経口投与したときの未変化体尿中排泄率は、高齢者では 47.8±12.4%、非高齢者では 57.2±

11.7%であった。 

(3) 排泄速度 

該当資料なし 

7.透析等による除去率 

該当資料なし 
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VIII. 安全性（使用上の注意等）に関する項目 

1.警告内容とその理由 

該当しない 

2.禁忌内容とその理由（原則禁忌を含む） 

【禁忌（次の患者には投与しないこと）】 

本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者 

（解説） 

セロトーン注（アザセトロン塩酸塩注射液）の製造販売後調査にてアナフィラキシーショックが報

告されたため、使用上の注意に「重大な副作用」としてアナフィラキシーショックを記載し、注意

を喚起するとともに、「本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者」を「禁忌」とした。 

3.効能又は効果に関連する使用上の注意とその理由 

該当しない 

4.用法及び用量に関連する使用上の注意とその理由 

＜用法・用量に関連する使用上の注意＞ 

1) 抗悪性腫瘍剤を投与する場合、その 30 分～2 時間前に投与する。 

2) 癌化学療法の各クールにおいて、本剤は抗悪性腫瘍剤を投与する当日に投与し、抗悪性腫瘍剤を

連日投与する場合は、その投与期間中(通常 3～5 日間)に投与する。 

3) 抗悪性腫瘍剤投与終了後、翌日以降にみられる悪心、嘔吐に対する本剤の有効性は確立していな

いので、抗悪性腫瘍剤投与終了日の翌日以降は本剤の投与を継続しないように注意すること。 

服用時間とその理由 

本剤は、抗悪性腫瘍剤の投与 30 分～2 時間前に投与する｡ 

（理由） 

本剤の健康成人男子における tmaxが約 1.5 時間であることより、シスプラチン等抗悪性腫瘍剤投与

後 1～2 時間までに最高血中濃度に達し本剤の効果が最大となるよう設定した。 

5.慎重投与内容とその理由 

該当しない 
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6.重要な基本的注意とその理由及び処置方法 

本剤は強い悪心、嘔吐が生じる抗悪性腫瘍剤（シスプラチン等）の投与の場合に限り使用すること。 

（解説） 

適正使用の観点から、承認された効能・効果「抗悪性腫瘍剤（シスプラチン等）投与に伴う消化器

症状（悪心、嘔吐）」以外の悪心、嘔吐には使用しないように注意を喚起し、乱用を避けるため記

載した。 

7.相互作用 

(1) 併用禁忌とその理由 

該当しない 

(2) 併用注意とその理由 

該当しない 

8.副作用 

(1) 副作用の概要 1)～5) 

承認時の臨床試験（治験）及び製造販売後の使用成績調査において、安全性の評価対象となった総

症例数 3,005 症例中、173 例（5.8%）、273 件に副作用が報告されている。主な副作用は頭痛 18

件（0.6%）、発熱 14 件（0.5%）、便秘 11 件（0.4%）、下痢 10 件（0.3%）等であった。また主な臨

床検査値の異常については ALT（GPT）上昇 39 件（1.3%）、AST（GOT）上昇 37 件（1.2%）等

であった。 

〔承認時及び再審査申請時の集計〕 

(2) 重大な副作用と初期症状 

重大な副作用 

ショック（頻度不明）、アナフィラキシーショック（頻度不明）:ショック、アナフィラキシーショッ

ク（気分不良、胸内苦悶感、呼吸困難、喘鳴、顔面潮紅、発赤、浮腫、チアノーゼ、血圧低下等）

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、適切な処置

を行うこと。 
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(3) その他の副作用 

その他の副作用 

頻度 

種類 
0.1～5％未満 0.1％未満 

精 神 神 経 系 頭痛、頭重  

消 化 器 下痢、便秘 腹部膨満感、下血 

血 液 白血球数増加  

肝 臓 

AST（GOT）上昇、ALT（GPT）上昇、

γ-GTP 上昇、LDH 上昇、総ビリルビ

ン値上昇 

 

腎 臓 BUN 上昇 蛋白尿 

皮 膚  発疹 

そ の 他 発熱、顔面潮紅、総蛋白減少 アルブミン減少 
 

 

(4) 項目別副作用発現頻度及び臨床検査値異常一覧 

承認時及び使用成績調査における副作用発現状況を次に示した。 

副作用発現状況 

時   期

対   象 
承認までの状況 使用成績調査 合 計 

調 査 症 例 数 583 2,422 3,005 

副 作 用 等 の 発 現 症 例 数 25 148 173 

副 作 用 等 の 発 現 件 数 27 246 273 

副 作 用 等 の 発 現 症 例 率 4.29% 6.11% 5.76% 

副 作 用 等 の 種 類 副作用等の種類別発現症例（件数）率(%) 

血液およびリンパ系障害 ― 10(0.41) 10(0.33) 

貧血 ― 7(0.29) 7(0.23) 
白血球減少症 ― 1(0.04) 1(0.03) 
好中球減少症 ― 1(0.04) 1(0.03) 
汎血球減少症 ― 1(0.04) 1(0.03) 

代謝および栄養障害 ― 4(0.17) 4(0.13) 

食欲不振 ― 1(0.04) 1(0.03) 
高カリウム血症 ― 1(0.04) 1(0.03) 
低ナトリウム血症 ― 1(0.04) 1(0.03) 
食欲減退 ― 1(0.04) 1(0.03) 

神経系障害 16(2.74) 8(0.33) 24(0.80) 

頭重注1 4(0.69)注 2 2(0.08) 6(0.20) 
頭痛 12(2.06) 6(0.25) 18(0.60) 

心臓障害 ― 1(0.04) 1(0.03) 

心停止 ― 1(0.04) 1(0.03) 

血管障害 3(0.51) 2(0.08) 5(0.17) 

潮紅 3(0.51) 2(0.08) 5(0.17) 

呼吸器、胸郭および縦隔障害 ― 3(0.12) 3(0.10) 

急性呼吸窮迫症候群 ― 1(0.04) 1(0.03) 
呼吸困難 ― 1(0.04) 1(0.03) 
呼吸停止 ― 1(0.04) 1(0.03) 
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副作用発現状況 

時   期

対   象 
承認までの状況 使用成績調査 合 計 

副 作 用 等 の 種 類 副作用等の種類別発現症例（件数）率(%)
胃腸障害 3(0.51) 22(0.91) 25(0.83) 

腹部膨満 1(0.17) ― 1(0.03) 
口唇炎 ― 1(0.04) 1(0.03) 
便秘 1(0.17) 10(0.41) 11(0.37) 
下痢 1(0.17) 9(0.37) 10(0.33) 
腸炎 ― 1(0.04) 1(0.03) 
メレナ 1(0.17) ― 1(0.03) 
口内炎 ― 2(0.08) 2(0.07) 

肝胆道系障害 ― 3(0.12) 3(0.10) 
肝機能異常 ― 2(0.08) 2(0.07) 
肝障害 ― 1(0.04) 1(0.03) 

皮膚および皮下組織障害 ― 4(0.17) 4(0.13) 
脱毛症 ― 1(0.04) 1(0.03) 
湿疹 ― 1(0.04) 1(0.03) 
紅斑 ― 1(0.04) 1(0.03) 
発疹 ― 1(0.04) 1(0.03) 

筋骨格系および結合組織障害 ― 1(0.04) 1(0.03) 
関節痛 ― 1(0.04) 1(0.03) 

腎および尿路障害 ― 3(0.12) 3(0.10) 
蛋白尿 ― 1(0.04) 1(0.03) 
腎不全 ― 1(0.04) 1(0.03) 
腎機能障害 ― 1(0.04) 1(0.03) 

全身障害および投与局所様態 4(0.69) 10(0.41) 14(0.47) 
怠感  ― 2(0.08) 2(0.07) 

発熱 4(0.69) 10(0.41) 14(0.47) 
臨床検査 ― 103(4.25) 103(3.43) 

アラニン・アミノトランスフェラーゼ増加 ― 39(1.61) 39(1.30) 
アスパラギン酸アミノトランスフェラーゼ増加 ― 37(1.53) 37(1.23) 
血中アルブミン減少 ― 2(0.08) 2(0.07) 
血中ビリルビン増加 ― 14(0.58) 14(0.47) 
血中コリンエステラーゼ減少 ― 2(0.08) 2(0.07) 
血中クレアチニン増加 ― 4(0.17) 4(0.13) 
血中乳酸脱水素酵素増加 ― 4(0.17) 4(0.13) 
血中カリウム増加 ― 1(0.04) 1(0.03) 
血中トリグリセリド増加 ― 1(0.04) 1(0.03) 
血中尿素増加 ― 16(0.66) 16(0.53) 
血中尿酸増加 ― 2(0.08) 2(0.07) 
γ-グルタミルトランスフェラーゼ増加 ― 8(0.33) 8(0.27) 
尿中ブドウ糖陽性 ― 1(0.04) 1(0.03) 
血小板数減少 ― 1(0.04) 1(0.03) 
総蛋白減少 ― 5(0.21) 5(0.17) 
赤血球数減少 ― 1(0.04) 1(0.03) 
白血球数減少 ― 21(0.87) 21(0.70) 
白血球数増加 ― 6(0.25) 6(0.20) 
尿中蛋白陽性 ― 1(0.04) 1(0.03) 
尿中ウロビリン陽性 ― 1(0.04) 1(0.03) 
血中アルカリホスファターゼ増加 ― 5(0.21) 5(0.17) 

注 1：MedDRA/J の LLT で表記した。 
注 2：治験時では J-ART で頭重（感）として集計したが、MedDRA/J では頭重（LLT）として集計した。 
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(5) 基礎疾患、合併症、重症度及び手術の有無等背景別の副作用発現頻度 

患者別背景別副作用発現状況一覧表 

要 因 症 例 数 
副作用発現 
症 例 数 

副作用発現 
症例率（%）

総 症 例 2,422 148 6.1 

入 院 ・ 外 来 
入 院 1,354 116 8.6 
外 来 841 19 2.3 

入院 ⇔ 外来 227 13 5.7 

性 別 
男 1,057 72 6.8 
女 1,365 76 5.6 

年 齢 （歳） 
 0≦ ＜15 0 0 － 
15≦ ＜65 1,427 91 6.4 
65≦ 995 57 5.7 

体 重 （kg） 

0≦ ＜40 82 6 7.3 
40≦ ＜50 640 37 5.8 
50≦ ＜60 868 47 5.4 
60≦ ＜70 490 45 9.2 
70≦ 169 7 4.1 

未 記 載 173 6 3.5 

原 疾 患 

消 化 器 系 癌 688 19 2.8 
乳 癌 494 25 5.1 
婦 人 科 系 癌 341 19 5.6 
肝 ・ 胆 管 癌 260 30 11.5 
耳 鼻 咽 喉 癌 224 13 5.8 
呼 吸 器 癌 198 18 9.1 
悪 性 リ ン パ 腫 139 12 8.6 
そ の 他 127 9 7.1 
泌 尿 器 癌 100 10 10.0 
頭 頸 部 癌 33 2 6.1 
白 血 病 25 3 12.0 
皮 膚 癌 5 1 20.0 

P S 

0 1,554 97 6.2 
1 679 39 5.7 
2 137 8 5.8 
3 51 4 7.8 
4 1 0 0.0 

合 併 症 
有 622 63 10.1 
無 1,797 85 4.7 
不明 3 0 0.0 

肝 障 害 
有 308 40 13.0 
無 2,110 108 5.1 
不明 4 0 0.0 

腎 障 害 
有 62 11 17.7 
無 2,356 137 5.8 
不明 4 0 0.0 

ア レ ル ギ ー 歴 
有 83 16 19.3 
無 2,321 131 5.6 
不明 18 1 5.6 

抗 悪 性 腫 瘍 剤 
シスプラチンの有無 

有 596 45 7.6 
無 1,826 103 5.6 
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患者別背景別副作用発現状況一覧表 

要 因 症 例 数 
副作用発現 
症 例 数 

副作用発現 
症例率（%）

総 症 例 2,422 148 6.1 

抗 悪 性 腫 瘍 剤 
系 統 別 

代 謝 拮 抗 剤 1,202 66 5.5 
白 金 製 剤 966 67 6.9 
植物アルカロイド 871 67 7.7 
抗 生 物 質 597 49 8.2 
ア ル キ ル 化 剤 494 34 6.9 
ホ ル モ ン 療 法 剤 195 13 6.7 
不 明 128 1 0.8 
そ の 他 46 2 4.3 
ニ ト ロ ソ ウ レ ア 22 1 4.5 

併 用 薬 剤 
（抗悪性腫瘍剤以外） 

有 1,694 132 7.8 
無 728 16 2.2 

1 日 投 与 量 
（ 1 回量×回数） 

1 錠 2,271 141 6.2 
1 錠＜ ≦2 錠 141 7 5.0 
2 錠＜ 10 0 0.0 

投 与 期 間 

1 日 469 46 9.8 
2 日 154 9 5.8 
3 日 303 15 5.0 
4 日 252 6 2.4 
5 日 599 43 7.2 
6 日 101 10 9.9 
7 日 58 2 3.4 
8 日 43 3 7.0 
9 日 17 1 5.9 

 10 日≦ 426 13 3.1 

 

(6) 薬物アレルギーに対する注意及び試験法 

本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者は禁忌である。 

［「Ⅷ. 2. 禁忌内容とその理由」の項］参照 

9.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いることが多いため高い血中

濃度が持続し、頭痛、頭重等の副作用が発現するおそれがあるので、患者の状態を観察しながら投

与すること。副作用が発現した場合には減量すること。 

 

10.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（ラット）で、大量経口投与により F1 胎児胎盤重量の低下

（100mg/kg：臨床用量の 500 倍）及び F1胎児の体重増加抑制、F1胎児死亡率の増加（300mg/kg：

臨床用量の 1,500 倍）が報告されている。また、静脈内投与において F1雄出生児の腎臓重量の増

加（100mg/kg）が報告されている。〕 
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2) 授乳婦に投与する場合は授乳を中止させること。〔動物実験（ラット）で、乳汁中への移行が報告

されている。〕 

 

11.小児等への投与 

小児に対する安全性は確立していない（使用経験がない）。 

 

12.臨床検査結果に及ぼす影響 

該当しない 

13.過量投与 

該当資料なし 

14.適用上の注意 

薬剤交付時 

PTP 包装の薬剤は PTP シートから取り出して服用するよう指導すること｡ 

〔PTP シートの誤飲により、硬い鋭角部が食道粘膜へ刺入し、更には穿孔をおこして縦隔洞炎等の

重篤な合併症を併発することが報告されている｡〕 

 

15.その他の注意 

1) 本剤は、経口剤であるので、抗悪性腫瘍剤の投与前に投与すること。 

2) 抗悪性腫瘍剤投与後、本剤の効果が不十分で悪心、嘔吐が発現した場合には、他の制吐療法（注

射剤の投与等）を考慮すること。 

 

16.その他 

該当しない 
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IX. 非臨床試験に関する項目 

1.薬理試験 

(1) 薬効薬理試験（「VI.薬効薬理に関する項目」参照） 

 

(2) 副次的薬理試験 

該当資料なし 

(3) 安全性薬理試験 

主として最高用量 30mg/kg の静脈内投与により検討した。経口剤については、ラット、イヌにお

ける経口剤のバイオアベイラビリティが約 50%であり、30mg/kg の静脈内投与が経口投与に換算し

てほぼ 60mg/kg に相当するものと考えられ、経口投与における臨床用量（10mg、0.17mg/kg）を

考慮すると、静脈内投与での試験が経口剤における高用量投与に相当すると考えられたため検討し

ていない。 

 

1) 一般症状観察（マウス、ラット、イヌ） 

マウス及びラットの一般症状観察には影響は認められなかった。イヌでは 30mg/kg 静脈内投与で

12 例中 3 例に嘔吐が認められたが、10mg/kg では影響は認められなかった。 

2) 中枢神経系に対する作用（マウス、ウサギ、ネコ） 

明らかな影響は認められなかった。 

3) 自律神経系・オータコイド・体性神経系に及ぼす作用（マウス、ラット、モルモット） 

ほとんど影響は認められなかった。 

4) 呼吸・循環・泌尿器系に対する作用（ラット、モルモット、イヌ） 

イヌに対して 10mg/kg 投与で軽度の血圧低下がみられたが、その他の影響は認められなかった。 

5) 炎症・鎮痛・アレルギー・体温に対する作用（ラット、ウサギ） 

ほとんど影響は認められなかった。 

6) 血液に対する作用（ラット、モルモット） 

影響は認められなかった。 

7) 糖・脂質代謝に対する作用（ラット） 

影響は認められなかった。 

8) 消化器系に対する作用（マウス、ラット） 

影響は認められなかった。 

(4) その他の薬理試験 

該当資料なし 

2.毒性試験 

(1) 単回投与毒性試験 24)､25) 

 （mg/kg） 

使用動物 

投与経路 

ラット（LD50） イヌ（致死量） 

♂ ♀ ♂ ♀ 

経 口 投 与 1,060 1,087 ＞300 300 
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(2) 反復投与毒性試験 26)､27) 

1) ラット 3 ヶ月間投与毒性試験及び回復性試験 

5、25、100 及び 500mg/kg をラットに 3 ヶ月間反復強制経口投与した時の毒性と投与期間終了後

に 4 週間休薬した時の回復性を検討した。 

100mg/kg で尿糖の増加、500mg/kg で血糖及び尿糖の増加とともに膵島 B 細胞の変性が認められ

た。変性した B 細胞にはインスリン顆粒の減少が認められ、糖代謝異常に B 細胞の障害が関与し

ているものと推測された。500mg/kg では死亡例が認められ、いずれの例も膵島 B 細胞に変性が認

められたことから、死因には糖代謝異常が関与しているものと推察された。回復性試験では、膵島

B 細胞の変性や、尿糖及び血糖の増加などの糖代謝異常が 4 週間の休薬後にも認められたが、その

程度は明らかに軽減しており、回復し得る変化と推測された。また、休薬期間中には高血糖の持続

によると考えられる白内障が認められた。 

骨髄の病理組織学的検査において、雌雄の 100mg/kg 及び雄の 500mg/kg でマクロファージの貪食

像が対照群に比べて増加した。しかし、マクロファージ周囲の赤芽球系細胞及び顆粒球系細胞には

形態的異常はなく、細胞の密度にも変化は認められなかった。また、マクロファージの貪食像が認

められた例では血液検査の異常は認められなかった。なお、500mg/kg の雌では、貧血所見が認め

られたが、骨髄マクロファージの貪食像増加はなく、貧血の原因は明らかでなかった。骨髄マクロ

ファージの貪食像増加については休薬により消失し、可逆性の変化であることが確認された。 

100mg/kg で尿糖の増加及び骨髄マクロファージの貪食像増加が認められたことから、無毒性量は

25mg/kg と判断された。 

2) イヌ 3 ヶ月間投与毒性試験及び回復性試験 

5、25 及び 100mg/kg をイヌに 3 ヶ月間反復強制経口投与した時の毒性と投与期間終了後に 4 週間

休薬した時の回復性を検討した。 

100mg/kg では、嘔吐及び流涎がほぼ全例に認められ、一部の例に瞬膜露出、振戦などが散発的に

発現した。また、25mg/kg では雌のみに流涎が投与期間中散発的に認められた。流涎は、投与期

間の初期には投与の直後に発現し、その後、条件反射により投与直前にも発現した。投与 2 週目以

降は投与 1 時間後まで流涎が持続する例が散見された。なお、硫酸アトロピンの前処置により流涎

の発現が抑制されたことから、その発現には、副交感神経刺激作用が関与しているものと推測され

た。病理組織学的検査では、100mg/kg でラットと同様に骨髄マクロファージの貪食像が対照群に

比べて増加したが、マクロファージ周囲の赤芽球系細胞及び顆粒球系細胞には形態学的異常はなく、

細胞の密度にも変化は認められなかった。また、血液学的検査でも異常は認められなかった。以上

の変化はいずれも休薬により消失し、可逆性の変化である。 

25mg/kg で流涎が認められたことから、無毒性量は 5mg/kg と判断された。 

(3) 生殖発生毒性試験 28)～31) 

1) 妊娠前及び妊娠初期投与試験 

ラットに 30、100、300mg/kg を経口投与した試験では、100mg/kg 以上の雄で摂餌量の減少、

300mg/kg の雄で体重増加の抑制及び雌で摂餌量の減少が認められた。しかし、交尾率、受胎率及

び胎児の発生・発育への影響はなかった。 

雄の 100mg/kg 以上及び雌の 300mg/kg で、摂餌量の減少が認められたことから、一般毒性学的無

毒性量は雄で 30mg/kg、雌で 100mg/kg、生殖機能及び胎児の発生ならびに発育に対する無毒性量

は 300mg/kg 以上と判断された。 

2) 胎児器官形成期投与試験 

ラットに 30、100、300mg/kg を経口投与した試験では、300mg/kg で母動物の摂餌量の減少及び

体重増加の抑制が認められた。100mg/kg 以上で胎盤重量の減少が認められたが、100mg/kg では
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胎児の発生及び発育への影響は認められなかった。また 300mg/kg で外表、内臓及び骨格への催奇

形性は認められなかったが、胎児の体重減少及び死亡率の増加が認められたことから、100mg/kg

での胎盤重量の減少は胎児毒性であることが示唆された。出生児では 300mg/kg で帝王切開での胎

児死亡の増加に関係した出生率の低下、帝王切開での胎児体重の減少に関係した出生児の体重増加

抑制が認められた。以上より、一般毒性学的無毒性量及び生殖機能に対する無毒性量は 100mg/kg、

胎児の発生及び発育に対する無毒性量は 30mg/kg、出生児の成長及び機能発達に対する無毒性量

は 100mg/kg と判断された。 

ウサギに 1、10、100mg/kg を経口投与した試験では、1mg/kg 以上で摂餌量が軽度に減少し、体

重増加量も同様な推移を示したが、帝王切開所見に有意差は認められなかった。黄体数及び着床数

が用量増加に伴って低値を示していたが有意差は認められなかった。また、外表、内臓及び骨格異

常の発生率に増加はなく、催奇形性は認められなかった。 

1mg/kg 以上で母動物に摂餌量の減少が認められたことから、一般毒性学的無毒性量は 1mg/kg 未

満、生殖機能及び胎児の発生ならびに発育に対する無毒性量は 100mg/kg 以上と判断された。 

3) 周産期及び授乳期投与試験 

ラットに 30、100、300mg/kg を経口投与した試験では、300mg/kg で母動物の摂餌量が減少した。

分娩に異常は認められなかったが、哺育児の生存率がわずかに減少した。また、体重もやや増加抑

制を示し、離乳後には、連続的に有意な差が認められた。しかし、機能発達への影響は認められな

かった。100mg/kg では雄児で 4 及び 8 週齢に体重増加抑制が認められたが、連続性はなく雌児で

は体重増加抑制は認められなかった。 

300mg/kg で母動物に摂餌量の減少、哺育児の生存率の減少、体重増加抑制が認められたことから、

一般毒性学的無毒性量、生殖機能及び出生児の成長ならびに発達に対する無毒性量は 100 mg/kg

と判断された。 

(4) その他の特殊毒性 

1) 依存性試験 

ラット及びアカゲザルを用いて検討した結果、身体依存性及び強化効果のいずれも認められなかっ

た。 

2) 抗原性試験 32) 

モルモットを用いた IgG 抗体産生能試験及びマウスを用いた IgE 抗体産生能試験で抗体産生能は

認められなかった。 

3) 遺伝毒性試験 33) 

細菌を用いた復帰突然変異試験では陰性であった。培養細胞を用いた染色体異常試験で構造異常を

有する細胞数の増加がみられ、陽性所見を示したが、マウスを用いた小核試験では小核誘発能はみ

られず、in vivo において変異原性を示す可能性はないと判断された。 

4) がん原性試験 

in vivo で変異原性を示す可能性がないと考えられ、また臨床使用期間が短期であるので、実施し

なかった。 

5) 抗悪性腫瘍剤との相互作用 34) 

シスプラチン、シクロホスファミド、ドキソルビシン投与によるラット骨髄毒性に対して相互作用

を示さなかった。 
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X. 管理的事項に関する項目 

1.規制区分 

製 剤：セロトーン錠 10mg 処方せん医薬品注） 

 注）注意－医師等の処方せんにより使用すること 

有効成分：アザセトロン塩酸塩 該当しない 

2.有効期間又は使用期限 

使用期限：3 年（安定性試験に基づく） 

3.貯法・保存条件 

室温保存 

（錠剤分割後は遮光保存すること。） 

4.薬剤取扱い上の注意点 

(1) 薬局での取り扱いについて 

該当しない 

(2) 薬剤交付時の注意（患者等に留意すべき必須事項等） 

［「Ⅷ．14．適用上の注意」の項］参照 

5.承認条件等 

該当しない 

6.包装 

PTP 包装：10 錠（10 錠×1 シート） 

7.容器の材質 

PTP 包装：ポリ塩化ビニール、アルミ箔 

8.同一成分・同効薬 

同一成分薬 ：セロトーン静注液 10mg（注射剤、10mg/2mL） 

同 効 薬 ：グラニセトロン塩酸塩、オンダンセトロン塩酸塩、ラモセトロン塩酸塩、 

 トロピセトロン塩酸塩、インジセトロン塩酸塩、パロノセトロン塩酸塩 

9.国際誕生年月日 

1994 年 1 月 19 日 
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10.製造販売承認年月日及び承認番号 

承認年月日：1999 年 6 月 16 日 

承 認 番 号：21100AMZ00521000 

11.薬価基準収載年月日 

1999 年 8 月 13 日 

12.効能又は効果追加、用法及び用量変更追加等の年月日及びその内容 

該当しない 

13.再審査結果、再評価結果公表年月日及びその内容 

再審査結果公表年月日：2008 年 10 月 23 日 

内 容：薬事法第 14 条第 2 項 各号のいずれにも該当しない（承認内容の変更なし）。 

14.再審査期間 

6 年（1999 年 6 月 16 日～2005 年 6 月 15 日） 

15.投薬期間制限医薬品に関する情報 

本剤は、投薬（あるいは投与）期間に関する制限は定められていない。 

16.各種コード 

販 売 名 
厚生労働省薬価基準収載

医薬品コード 
レセプト電算処理

コード 
HOT(9)番号 

セロトーン錠 10mg 2391005F1029 610432028 104988603 

 

17.保険給付上の注意 

特になし 
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－遅延性の悪心，嘔吐に対する臨床試験－ 

 臨床医薬 12(14) 3059-3088, 1996 

4) 堀越 昇 他 ： 各種抗悪性腫瘍剤による悪心，嘔吐に対するアザセトロン錠の臨床評価 
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26) 鹿島秀敏 他 ： Azasetron hydrochloride のラットにおける 3 カ月間反復経口投与毒性試験 
および回復性試験 

 応用薬理 51(5) 263-285, 1996 

27) 長島吉和 他 ： Azasetron hydrochloride のイヌにおける 3 カ月間反復経口投与毒性試験お 
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 応用薬理 51(6) 343-369, 1996 

28) 服部充晴 他 ： Azasetron hydrochloride のラットにおける妊娠前および妊娠初期経口投与 
試験 

 応用薬理 51(6) 321-328, 1996 

29) 今西雅典 他 ： Azasetron hydrochloride のラットにおける胎児器官形成期経口投与試験 

 応用薬理 51(6) 329-341, 1996 

30) 米山 充 他 ： Azasetron hydrochloride のウサギにおける胎児器官形成期経口投与試験 

 日本たばこ産業株式会社社内資料 

31) 米山 充 他 ： Azasetron hydrochloride のラットにおける周産期および授乳期経口投与試験 

 応用薬理 52(2) 77-87, 1996 

32) 竹内正紀 他 ： Y-25130 のマウスにおける IgE 抗体産生能試験 

 日本たばこ産業株式会社社内資料 
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33) 竹内正紀 他 ： Y-25130 の細菌を用いる復帰変異試験 

 日本たばこ産業株式会社社内資料 

34) 高木司郎 他 ： Azasetron hydrochloride のラットを用いた抗悪性腫瘍薬との相互作用 
－抗悪性腫瘍薬との併用による血球数への影響－ 
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2.その他の参考文献 

該当資料なし 
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XII. 参考資料 

1.主な外国での発売状況 

 錠 剤 注 射 剤 
国 名 大韓民国 大韓民国 
販 売 名 Serotone Serotone 
販 売 元 Chong Kun Dang Pharmaceutical Corp. Chong Kun Dang Pharmaceutical Corp.

製 造 元 Chong Kun Dang Pharmaceutical Corp.
(注 1) 

Mitsubishi Tanabe Pharma Korea Co.,Ltd
(注 2) 

発 売 年 2002 年 2002 年 
剤 形 錠剤 注射剤 
含 量 10mg/錠 10mg/アンプル 

効能又は効果 
抗悪性腫瘍剤（シスプラチン等）投与後、

出現する悪心、嘔吐 
抗悪性腫瘍剤（シスプラチン等）投与後、

出現する悪心、嘔吐 

用法及び用量 
(注 3) 

通常、成人は塩酸アザセトロンとして 1
回 10mg を 1 日 1 回経口投与する。た

だし、年齢、症状により適宜増減するか、

1 回 15mg を超過しない。 
<用法用量に関連した使用上の注意> 
1.抗悪性腫瘍剤を投与する場合、その

30 分～2 時間前に投与すること。 
2.化学用法剤の各サイクルで、この薬は

抗悪性腫瘍剤を投与する当日に投与

して、抗悪性腫瘍剤を連日投与する場

合には、その投与期間中（通常 3～5
日間）に投与すること。 

3.抗悪性腫瘍剤投与終了後、翌日以後に

現れる吐気、嘔吐に対するこの薬の有

効性は確立されていないで、抗悪性腫

瘍剤投与終了日の翌日以後はこの薬

の投与を継続しないように注意する

こと。 

成人に塩酸アザセトロンとして 1 日 1
回 10mg（1 アンプル）を静脈投与する。

効果が不充分な場合には同一用量を追

加投与することができるが、塩酸アザセ

トロンとして 1 日 20mg（2 アンプル）

を超過しない。 
効果が不充分で追加投与する場合には

最初投与後 2 時間以上経過した後に投

与するべきで、頭痛、頭重等の副作用発

現に注意する。また、副作用発生時追加

投与が必要だと判断される場合には慎

重に投与して減量投与を考慮する。 

出 典：KFDA HP（Ezdrug 製品情報より）http://ezdrug.kfda.go.kr/kfda2 （2011.1.20 現在） 

注 1：2009.3 より 
注 2：2010.1.28 に Welfide から社名変更 
注 3：許可事項をそのまま翻訳 

 

2.海外における臨床支援情報 

該当しない 
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XIII. 備考 

その他の関連資料 

該当資料なし 

 

 

 



 

KM2-1104A 
SRR DB003C 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 


	表紙

	目次
	I. 概要に関する項目
	1.開発の経緯
	2.製品の治療学的・製剤学的特性

	II. 名称に関する項目
	1.販売名
	2.一般名
	3.構造式又は示性式
	4.分子式及び分子量
	5.化学名（命名法）
	6.慣用名、別名、略号、記号番号
	7.CAS 登録番号

	III. 有効成分に関する項目
	1.物理化学的性質
	2.有効成分の各種条件下における安定性
	3.有効成分の確認試験法
	4.有効成分の定量法

	IV. 製剤に関する項目
	1.剤形
	2.製剤の組成
	3.懸濁剤、乳剤の分散性に対する注意
	4.製剤の各種条件下における安定性
	5.調製法及び溶解後の安定性
	6.他剤との配合変化（物理化学的変化）
	7.溶出性
	8.生物学的試験法
	9.製剤中の有効成分の確認試験法
	10.製剤中の有効成分の定量法
	11.力価
	12.混入する可能性のある夾雑物
	13.治療上注意が必要な容器に関する情報
	14.その他

	V. 治療に関する項目
	1.効能又は効果
	2.用法及び用量
	3.臨床成績

	VI. 薬効薬理に関する項目
	1.薬理学的に関連ある化合物又は化合物群
	2.薬理作用

	VII. 薬物動態に関する項目
	1.血中濃度の推移・測定法
	2.薬物速度論的パラメータ
	3.吸収
	4.分布
	5.代謝
	6.排泄
	7.透析等による除去率

	VIII. 安全性（使用上の注意等）に関する項目
	1.警告内容とその理由
	2.禁忌内容とその理由（原則禁忌を含む）
	3.効能又は効果に関連する使用上の注意とその理由
	4.用法及び用量に関連する使用上の注意とその理由
	5.慎重投与内容とその理由
	6.重要な基本的注意とその理由及び処置方法
	7.相互作用
	8.副作用
	9.高齢者への投与
	10.妊婦、産婦、授乳婦等への投与
	11.小児等への投与
	12.臨床検査結果に及ぼす影響
	13.過量投与
	14.適用上の注意
	15.その他の注意
	16.その他

	IX. 非臨床試験に関する項目
	1.薬理試験
	2.毒性試験

	X. 管理的事項に関する項目
	1.規制区分
	2.有効期間又は使用期限
	3.貯法・保存条件
	4.薬剤取扱い上の注意点
	5.承認条件等
	6.包装
	7.容器の材質
	8.同一成分・同効薬
	9.国際誕生年月日
	10.製造販売承認年月日及び承認番号
	11.薬価基準収載年月日
	12.効能又は効果追加、用法及び用量変更追加等の年月日及びその内容
	13.再審査結果、再評価結果公表年月日及びその内容
	14.再審査期間
	15.投薬期間制限医薬品に関する情報
	16.各種コード
	17.保険給付上の注意

	XI. 文献
	1.引用文献
	2.その他の参考文献

	XII. 参考資料
	1.主な外国での発売状況
	2.海外における臨床支援情報

	XIII. 備考
	その他の関連資料



<<
  /ASCII85EncodePages false
  /AllowTransparency false
  /AutoPositionEPSFiles true
  /AutoRotatePages /All
  /Binding /Left
  /CalGrayProfile (None)
  /CalRGBProfile (sRGB IEC61966-2.1)
  /CalCMYKProfile (U.S. Web Coated \050SWOP\051 v2)
  /sRGBProfile (sRGB IEC61966-2.1)
  /CannotEmbedFontPolicy /Warning
  /CompatibilityLevel 1.4
  /CompressObjects /Tags
  /CompressPages true
  /ConvertImagesToIndexed true
  /PassThroughJPEGImages true
  /CreateJobTicket false
  /DefaultRenderingIntent /Default
  /DetectBlends true
  /DetectCurves 0.0000
  /ColorConversionStrategy /LeaveColorUnchanged
  /DoThumbnails false
  /EmbedAllFonts true
  /EmbedOpenType false
  /ParseICCProfilesInComments true
  /EmbedJobOptions true
  /DSCReportingLevel 0
  /EmitDSCWarnings false
  /EndPage -1
  /ImageMemory 524288
  /LockDistillerParams false
  /MaxSubsetPct 100
  /Optimize true
  /OPM 1
  /ParseDSCComments true
  /ParseDSCCommentsForDocInfo true
  /PreserveCopyPage true
  /PreserveDICMYKValues true
  /PreserveEPSInfo true
  /PreserveFlatness true
  /PreserveHalftoneInfo false
  /PreserveOPIComments false
  /PreserveOverprintSettings true
  /StartPage 1
  /SubsetFonts true
  /TransferFunctionInfo /Apply
  /UCRandBGInfo /Preserve
  /UsePrologue false
  /ColorSettingsFile ()
  /AlwaysEmbed [ true
  ]
  /NeverEmbed [ true
  ]
  /AntiAliasColorImages false
  /CropColorImages true
  /ColorImageMinResolution 150
  /ColorImageMinResolutionPolicy /OK
  /DownsampleColorImages false
  /ColorImageDownsampleType /Bicubic
  /ColorImageResolution 300
  /ColorImageDepth 8
  /ColorImageMinDownsampleDepth 1
  /ColorImageDownsampleThreshold 1.50000
  /EncodeColorImages true
  /ColorImageFilter /FlateEncode
  /AutoFilterColorImages false
  /ColorImageAutoFilterStrategy /JPEG
  /ColorACSImageDict <<
    /QFactor 0.76
    /HSamples [2 1 1 2] /VSamples [2 1 1 2]
  >>
  /ColorImageDict <<
    /QFactor 0.76
    /HSamples [2 1 1 2] /VSamples [2 1 1 2]
  >>
  /JPEG2000ColorACSImageDict <<
    /TileWidth 256
    /TileHeight 256
    /Quality 15
  >>
  /JPEG2000ColorImageDict <<
    /TileWidth 256
    /TileHeight 256
    /Quality 15
  >>
  /AntiAliasGrayImages false
  /CropGrayImages true
  /GrayImageMinResolution 150
  /GrayImageMinResolutionPolicy /OK
  /DownsampleGrayImages false
  /GrayImageDownsampleType /Bicubic
  /GrayImageResolution 300
  /GrayImageDepth 8
  /GrayImageMinDownsampleDepth 2
  /GrayImageDownsampleThreshold 1.50000
  /EncodeGrayImages true
  /GrayImageFilter /FlateEncode
  /AutoFilterGrayImages false
  /GrayImageAutoFilterStrategy /JPEG
  /GrayACSImageDict <<
    /QFactor 0.76
    /HSamples [2 1 1 2] /VSamples [2 1 1 2]
  >>
  /GrayImageDict <<
    /QFactor 0.76
    /HSamples [2 1 1 2] /VSamples [2 1 1 2]
  >>
  /JPEG2000GrayACSImageDict <<
    /TileWidth 256
    /TileHeight 256
    /Quality 15
  >>
  /JPEG2000GrayImageDict <<
    /TileWidth 256
    /TileHeight 256
    /Quality 15
  >>
  /AntiAliasMonoImages false
  /CropMonoImages true
  /MonoImageMinResolution 1200
  /MonoImageMinResolutionPolicy /OK
  /DownsampleMonoImages false
  /MonoImageDownsampleType /Bicubic
  /MonoImageResolution 1200
  /MonoImageDepth -1
  /MonoImageDownsampleThreshold 1.50000
  /EncodeMonoImages false
  /MonoImageFilter /CCITTFaxEncode
  /MonoImageDict <<
    /K -1
  >>
  /AllowPSXObjects false
  /CheckCompliance [
    /None
  ]
  /PDFX1aCheck false
  /PDFX3Check false
  /PDFXCompliantPDFOnly false
  /PDFXNoTrimBoxError true
  /PDFXTrimBoxToMediaBoxOffset [
    0.00000
    0.00000
    0.00000
    0.00000
  ]
  /PDFXSetBleedBoxToMediaBox true
  /PDFXBleedBoxToTrimBoxOffset [
    0.00000
    0.00000
    0.00000
    0.00000
  ]
  /PDFXOutputIntentProfile (None)
  /PDFXOutputConditionIdentifier ()
  /PDFXOutputCondition ()
  /PDFXRegistryName (http://www.color.org)
  /PDFXTrapped /False

  /CreateJDFFile false
  /Description <<
    /JPN ()
  >>
>> setdistillerparams
<<
  /HWResolution [1200 1200]
  /PageSize [612.000 792.000]
>> setpagedevice




