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医薬品インタビューフォーム利用の手引きの概要 ―日本病院薬剤師会― 

（2020 年 4 月改訂） 

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）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り，製薬

企業の医薬情報担当者（以下，MR）等への情報の追加請求や質疑により情報を補完してき

ている。この際に必要な情報を網羅的に入手するための項目リストとして医薬品インタビュ

ーフォーム（以下，IFと略す）が誕生した。 
1988年に日本病院薬剤師会（以下，日病薬）学術第2小委員会がIFの位置付け，IF記載様式，

IF記載要領を策定し，その後1998年に日病薬学術第3小委員会が，2008年，2013年に日病薬

医薬情報委員会がIF記載要領の改訂を行ってきた。 
IF記載要領2008以降，IFはPDF等の電子的データとして提供することが原則となった。こ

れにより，添付文書の主要な改訂があった場合に改訂の根拠データを追加したIFが速やかに

提供されることとなった。最新版のIFは，医薬品医療機器総合機構（以下，PMDA）の医療

用医薬品情報検索のページ（https://www.pmda.go.jp/PmdaSearch/iyakuSearch/）にて公開

されている。日病薬では，2009年より新医薬品のIFの情報を検討する組織として「インタビ

ューフォーム検討会」を設置し，個々のIFが添付文書を補完する適正使用情報として適切か

審査・検討している。 
2019年の添付文書記載要領の変更に合わせ，IF記載要領2018が公表され，今般「医療用医

薬品の販売情報提供活動に関するガイドライン」に関連する情報整備のため，その更新版を

策定した。 
 

２．IFとは 

IFは「添付文書等の情報を補完し，医師・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造販売又は販売

に携わる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。 
IFに記載する項目配列は日病薬が策定したIF記載要領に準拠し，一部の例外を除き承認の範

囲内の情報が記載される。ただし，製薬企業の機密等に関わるもの及び利用者自らが評価・

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，利用者自らが評価・判断・臨床適用するとともに，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の提供は電子データを基本とし，製薬企業での製本は必須ではない。 

 



 

 

 
 
３．IFの利用にあたって 

電子媒体のIFは，PMDAの医療用医薬品情報検索の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IFを作成・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利用者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，製薬企業が提供する改訂内容を明らかにした文書等，あるいは各種の医薬

品情報提供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PMDAの医薬品医療機器情報検索のページで確認する必要がある。 
なお，適正使用や安全性の確保の点から記載されている「V.5. 臨床成績」や「Ⅻ. 参考資料」，

「XⅢ. 備考」に関する項目等は承認を受けていない情報が含まれることがあり，その取り

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いただきたい。IF
は日病薬の要請を受けて，当該医薬品の製造販売又は販売に携わる企業が作成・提供する，

医薬品適正使用のための学術資料であるとの位置づけだが，記載・表現には薬機法の広告規

則や医療用医薬品の販売情報提供活動に関するガイドライン，製薬協コード・オブ・プラク

ティス等の制約を一定程度受けざるを得ない。販売情報提供活動ガイドラインでは，未承認

薬や承認外の用法等に関する情報提供について，製薬企業が医療従事者からの求めに応じて

行うことは差し支えないとされており，MR等へのインタビューや自らの文献調査などによ

り，利用者自らがIFの内容を充実させるべきものであることを認識しておかなければならな

い。製薬企業から得られる情報の科学的根拠を確認し，その客観性を見抜き，医療現場にお

ける適正使用を確保することは薬剤師の本務であり，IFを活用して日常業務を更に価値ある

ものにしていただきたい。 
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Ⅰ．概要に関する項目 
１．開発の経緯 

塩野義製薬研究所では 1955 年にヒドロコルチゾンの構造変換した化合物に着目し，合成研

究を進め，1966 年にメピチオスタンを創製した。 
チオデロン 5mg は経口投与により強力な抗卵胞ホルモン作用，男性ホルモン作用及び向筋

作用等のホルモン活性を有し，「乳癌」に対する効果が判明し，1978 年 8 月に承認を取得，

1979 年 4 月 19 日に販売を開始した。 
 
1983 年 5 月 27 日，「透析施行中の腎性貧血」に対する効能又は効果，用法及び用量の追加

の承認を得た。 
 
2008 年 3 月 13 日，チオデロン 5mg はチオデロンカプセル 5mg に販売名変更の承認を取得

し，2008 年 6 月 20 日から販売した。 
 
2016 年 7 月 1 日，塩野義製薬株式会社から日医工株式会社へ販売移管され，日医工株式会

社が販売を開始した。その後，2017 年 2 月 15 日に製造販売承認が塩野義製薬株式会社から

日医工株式会社に承継された。 

２．製品の治療学的特性 
（１）本剤は，メピチオスタンを有効成分とする経口腎性貧血用剤・抗乳腺腫瘍剤である。 
（２）承認時における安全性評価対象例は腎性貧血症例 219 例（うち女性 116 例）及び乳癌症例

183 例であり，副作用はそれぞれ 69 例（31.5%），99 例（54.1%）に認められた。 
再審査終了時における安全性評価対象例は腎性貧血症例 4205 例及び乳癌症例 1968 例で

あり，臨床検査値の異常変動を含む副作用はそれぞれ 459 例（10.92%），859 例（43.65%）

に認められた｡主なものは，腎性貧血症例で嗄声 84 件，多毛 59 件，ざ瘡 50 件，AST（GOT）
上昇，ALT（GPT）上昇，血清クレアチニン値の上昇等であった。また，乳癌症例で嗄声

582 件，多毛 246 件，ざ瘡 206 件，体重増加 144 件，顔面皮脂分泌増加 102 件，浮腫 76
件，色素沈着 64 件，赤血球とヘモグロビン値の増加傾向等であった。 

３．製品の製剤学的特性 
（１）本剤による造血作用が認められている。［ラット，マウス及び in vitro］ 
（２）透析施行中の腎性貧血及び乳癌の各疾患について行われた臨床試験の結果，本剤の有効

性と安全性が確認された。 
（３）PTP シートはピッチコントロールを行い，1 錠ごとに販売名，含量を表示した。 

４．適正使用に関して周知すべき特性 
適正使用に関する資材， 

最適使用推進ガイドライン等 
有無 タイトル，参照先 

RMP 無  
追加のリスク最小化活動として

作成されている資材 
無 

 

最適使用推進ガイドライン 無  
保険適用上の留意事項通知 無  
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５．承認条件及び流通・使用上の制限事項 
（１）承認条件 

該当しない 
（２）流通・使用上の制限事項 

該当しない 

６．RMP の概要 
該当しない 
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Ⅱ．名称に関する項目 
１．販売名 
（１）和名 

チオデロン®カプセル 5mg 
（２）洋名 

Thioderon® Capsules 
（３）名称の由来 

特になし 

２．一般名 
（１）和名（命名法） 

メピチオスタン（JAN） 
（２）洋名（命名法） 

Mepitiostane（JAN，INN） 
（３）ステム（stem） 

不明 

３．構造式又は示性式 
 
 
 
 
 
 
 
 
 

４．分子式及び分子量 
分子式：C25H40O2S 
分子量：404.65 

５．化学名（命名法）又は本質 
2α,3α-Epithio-17β-(1-methoxycyclopentyloxy)-5α-androstane （IUPAC） 

６．慣用名，別名，略号，記号番号 
治験成分記号：10364-S 
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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～微黄色の結晶又は結晶性の粉末である。１） 
（２）溶解性１） 

（測定温度 20±5℃） 

溶媒 溶質 1 g を溶かすに要する溶媒量※ 日本薬局方による 
溶解性の用語 

トリエチルアミン 1 mL 以上 10 mL 未満 溶けやすい 
クロロホルム 1 mL 以上 10 mL 未満 溶けやすい 
ジエチルエーテル 1 mL 以上 10 mL 未満 溶けやすい 
シクロへキサン 1 mL 以上 10 mL 未満 溶けやすい 
ジエチレングリコール 
ジメチルエーテル 10 mL 以上 30 mL 未満 やや溶けやすい 

石油エーテル 10 mL 以上 30 mL 未満 やや溶けやすい 
アセトン 30 mL 以上 100 mL 未満 やや溶けにくい 
メタノール 100 mL 以上 1000 mL 未満 溶けにくい 
エタノール（99.5） 100 mL 以上 1000 mL 未満 溶けにくい 
水 10000 mL 以上  ほとんど溶けない 

※：日局 17 通則 30 による 

（３）吸湿性 
湿った空気中で加水分解する。１） 

（４）融点（分解点），沸点，凝固点 
融点：70℃以上で融解し始め，約 110℃で融解する。（分解） 

（５）酸塩基解離定数 
該当資料なし 

（６）分配係数 
該当資料なし 

（７）その他の主な示性値 
旋光度［α］20 

D ：＋20～＋23°（0.1g，クロロホルム，10mL，100mm）１） 

２．有効成分の各種条件下における安定性 
メピチオスタンはデシケータ中（乾燥剤；水酸化カリウム）で減圧又は密封容器中（アルゴ

ンガス置換）で遮光保存するとき，15℃以下においては 30 ヵ月間ほとんど変化が認められ

なかった。しかし，25℃では 24 ヵ月目付近から，また 37℃では 15 ヵ月付近から変化があ

らわれてくる。一方，密栓保存した場合には遮光下においても 3℃では 6～9 ヵ月以降に，

15℃では3ヵ月目に，更に25℃及び37℃においては1ヵ月目に変化が認められた。54%RH，

25℃，遮光下では 1 日目で大きく変化し，その分解生成物はメピチオスタンの主要代謝物で

あるエピチオスタノールである。２） 
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安定性（長期保存）         （3 ロット平均） 

試験項目 
＜初期値＞ 

遮光，減圧デシケーター 遮光，密封アルゴンガス 
3℃ 15℃ 25℃ 3℃ 15℃ 25℃ 

30 ヵ月 
外観 

＜白色～微黄色＞ （－） （－） （＋） （－） （－） （＋） 

含量※（%） 
＜98.6＞ 97.3 96.3 92.4 96.0 95.8 92.6 

薄層クロマトグラフィー 
＜微量のエピチオスタノー

ルを含む＞ 
（－） （－） （＋） （－） （－） （＋） 

※：測定法；酢酸第二水銀による非水滴定法，（－）；初期値に対する変化なし，（＋）；初期値に対する変化あり 

 

安定性（長期保存）         （3 ロット平均） 

試験項目 
＜初期値＞ 

密栓，遮光 
3℃ 15℃ 25℃ 

18 ヵ月 9 ヵ月 
外観 

＜白色～微黄色＞ （＋） （＋） （＋） 

含量※（%） 
＜98.6＞ 86.9 48.6 34.5 

薄層クロマトグラフィー 
＜微量のエピチオスタノー

ルを含む＞ 
（＋） （＋） （＋） 

※：測定法；酢酸第二水銀による非水滴定法，（－）；初期値に対する変化なし，（＋）；初期値に対する変化あり 

 
安定性（加温・加湿保存）      （3 ロット平均） 

試験項目 
＜初期値＞ 

25℃，遮光 37℃，遮光 45℃，遮光 37℃，遮光 45℃，遮光 
54%RH 75%RH 54%RH 75%RH 

7 日 7 日 7 日 
外観 

＜白色～微黄色＞ （＋） （＋） （＋） （＋） （＋） （＋） 

含量※（%） 
＜98.6＞ 24.5 12.4 10.8 3.0 0.7 0.1 

薄層クロマトグラフィー 
＜微量のエピチオスタノー

ルを含む＞ 
（＋） （＋） （＋） （＋） （＋） （＋） 

※：測定法；酢酸第二水銀による非水滴定法，（－）；初期値に対する変化なし，（＋）；初期値に対する変化あり 

 

安定性（曝光）         （3 ロット平均） 

試験項目 
＜初期値＞ 

25℃，1200Lx 
減圧 密封,アルゴン置換 54%RH 75%RH 

12 ヵ月 7 日 
外観 

＜白色～微黄色＞ （－） （－） （＋） （＋） 

含量※（%） 
＜98.6＞ 96.6 97.7 13.5 7.3 

薄層クロマトグラフィー 
＜微量のエピチオスタノー

ルを含む＞ 
（＋） （＋） （＋） （＋） 

※：測定法；酢酸第二水銀による非水滴定法，（－）；初期値に対する変化なし，（＋）；初期値に対する変化あり 
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３．有効成分の確認試験法，定量法 
（１）確認試験法 
１）呈色反応 

本品をメタノールに溶かし，塩化パラジウム（Ⅱ）試液を加えるとき，橙色の沈殿を生じる。

これに水及びクロロホルムを加え，撹拌し放置するとき，クロロホルム層は橙色を呈する。 
２）融点測定 

本品をジエチレングリコールジメチルエーテルに溶かし，塩酸試液を加えて撹拌後ろ過する。

ろ液に 2,4‐ジニトロフェニルヒドラジン・ジエチレングリコールジメチルエーテル試液及

びエタノールを加えるとき，橙黄色の沈殿を生じる。この沈殿をろ取し，エタノールから再

結晶し，乾燥するとき，その融点は 144～149℃である。 
３）赤外吸収スペクトル測定法 
臭化カリウム錠剤法により試験を行い，本品のスペクトルと本品の参照スペクトルを比較す

るとき，両者のスペクトルは同一波数のところに同様の強度の吸収を認める。 
（２）定量法 

液体クロマトグラフィー 
検出器：紫外吸光光度計 
移動相：メタノール，水混液 

  



 

7 

Ⅳ．製剤に関する項目 
１．剤形 
（１）剤形の区別 

軟カプセル剤 
（２）製剤の外観及び性状 

販売名 チオデロンカプセル 5mg 
剤形 軟カプセル 

色調 
カプセル：淡黄褐色半透明 

内容物：無色～微黄色澄明の油液 

外形 
 

直径(mm) 
長さ(mm) 
質量(mg) 

約 5.5 
約 14.7 
約 310 

（３）識別コード 
該当しない 

（４）製剤の物性 
（「Ⅳ．6．製剤の各種条件下における安定性」の項参照） 

（５）その他 
該当しない 

２．製剤の組成 
（１）有効成分（活性成分）の含量及び添加剤 

販売名 チオデロンカプセル 5mg 

有効成分 1 カプセル中 
メピチオスタン 5mg 

添加物 

ゴマ油 
カプセル本体：ゼラチン，グリセリン，D‐ソルビトール，マクロゴール 400，パラ

オキシ安息香酸エチル，パラオキシ安息香酸プロピル，水酸化ナトリウム，ポリオキ

シエチレン硬化ヒマシ油 60 

（２）電解質等の濃度 
該当しない 

（３）熱量 
該当しない 

３．添付溶解液の組成及び容量 
該当しない 

４．力価 

該当しない 

５．混入する可能性のある夾雑物 
該当資料なし 
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６．製剤の各種条件下における安定性３） 

◇加速試験（30℃・75%RH，遮光）［最終包装形態：PTP 包装］ 
試験項目 
＜規格＞ 

保存期間 
試験開始 1 ヵ月 2 ヵ月 3 ヵ月 6 ヵ月 

性状 
＜淡黄褐色半透明な軟カプセル剤

で，においはない。※1＞ 
適合 適合 適合 適合 適合 

崩壊性（分） 
＜20 分以内＞ 9.3 8.5 9.0 9.4 12.3 

含量※2（%） 
＜90.0～110.0%＞ 94.1 93.7 93.0 91.3 92.5 

※1：内容物は無色～微黄色澄明の油液である。 ※2：表示含量に対する含量（%） 

７．調製法及び溶解後の安定性 
該当しない 

（１）調製法 
該当しない 

（２）溶解後の安定性 
該当しない 

８．他剤との配合変化（物理化学的変化） 
該当資料なし 

９．溶出性 
該当資料なし 

10．容器・包装 
（１）注意が必要な容器・包装，外観が特殊な容器・包装に関する情報 

該当しない 
（２）包装 

100 カプセル［10 カプセル×10；PTP］ 
（３）予備容量 

該当しない 
（４）容器の材質 

PTP：シクロオレフィンコポリマーフィルム，アルミニウム箔 
箱 ：紙箱 

11．別途提供される資材類 
該当資料なし 

12．その他 
該当資料なし 
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Ⅴ．治療に関する項目 
１．効能又は効果 

透析施行中の腎性貧血，乳癌 

２．効能又は効果に関連する注意 
設定されていない 

３．用法及び用量 
（１）用法及び用量の解説 

＜効能共通＞ 

メピチオスタンとして通常成人 1 日 20mg を 2 回に分けて経口投与する。 
症状により適宜増減する。 
＜透析施行中の腎性貧血＞ 

投与開始後 3 ヵ月目頃に効果判定を行い，有効な場合は投与を継続する。その後，末梢血液

像の改善および貧血症状の有無などにより適宜減量又は休薬する。 
（２）用法及び用量の設定経緯・根拠 

該当資料なし 

４．用法及び用量に関連する注意 
設定されていない 

５．臨床成績 
（１）臨床データパッケージ 

該当資料なし 
（２）臨床薬理試験 

該当資料なし 
（３）用量反応探索試験 

該当資料なし 
（４）検証的試験 
１）有効性検証試験 

①腎性貧血について行われた二重盲検比較試験 

貧血が認められる人工透析患者（169 例）を対象に，プラセボを対照薬とした二重盲検比較

試験を実施した。メピチオスタン（1 日 20mg）またはプラセボを 14 週間投与した結果，最

終全般改善度の改善率（「有効」以上）は，メピチオスタン 66.7%（56/84 例），プラセボ 14.1%
（12/85 例）であった（p＜0.001）。副作用発現頻度はメピチオスタン群で 35.7%（30/84 例）

であり，プラセボ群と有意差が認められたのは，嗄声，多毛，皮脂分泌増加および尿量減少

であった。４） 
②腎性貧血について行われた一般臨床試験 

貧血が認められる人工透析患者（59 例）を対象に，メピチオスタン（1 日 20mg）を 3 ヵ月

間経口投与した。有効率は 49.2%（29/59 例）であった。５） 
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③腎性貧血について行われた長期投与症例 

5 ヵ月以上にわたりメピチオスタン（1 日 20mg）が経口投与されている貧血が認められる

人工透析患者（87 例）において，有効率は 70.1%（61/87 例）であった。主な副作用は体重

増加・多毛であった。６） 
④慢性透析患者における臨床報告 

高度な貧血が認められる人工透析患者（22 例）を対象に，メピチオスタン（1 日 20mg）を

4 ヵ月間経口投与した。有効率は 81.8%（18/22 例）であった。主な副作用は月経異常 5 例，

多毛 4 例，嗄声 2 例であった。７） 
⑤再発又は進行乳癌について行われた一般臨床試験 

メピチオスタン（1 日 20mg）が経口投与されている再発又は進行乳癌患者（133 例）にお

いて，有効率は 29.3%（39/133 例）であった。主な副作用は，嗄声 58 例，多毛 39 例，痙

瘡 34 例であった。８）～12） 
２）安全性試験 

該当資料なし 
（５）患者・病態別試験 

該当資料なし 
（６）治療的使用 
１）使用成績調査（一般使用成績調査，特定使用成績調査，使用成績比較調査），製造販売後

データベース調査，製造販売後臨床試験の内容 

該当資料なし 
２）承認条件として実施予定の内容又は実施した調査・試験の概要 

該当しない 
（７）その他 

該当資料なし 
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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 

なし 

２．薬理作用 
（１）作用部位・作用機序 

作用機序（ラット，マウス及び in vitro） 
①骨髄幹細胞に直接作用し，骨髄中の CFU-E（赤芽球コロニー形成細胞）を増加させて造

血効果を発揮すると考えられる。13） 
②メピチオスタンは経口投与された場合，生体内で代謝されてエピチオスタノールを生ずる。

このエピチオスタノールが標的器官（例えば乳腺）のエストロゲン受容体に結合し，エス

トロゲンとエストロゲン受容体の結合を競合的に阻害し，その結果エストロゲン作用を抑

制するものと考えられる 14）。 
（２）薬効を裏付ける試験成績 
１）造血作用（ラット，マウス及び in vitro）13） 

ラット（Wistar 系，雌）及び多血マウス（ddy 系，雌）にメピチオスタンを投与した場合，

動物の赤血球 59Fe 摂取率が明らかに上昇した。一方，メピチオスタンの in vitro における

CFU-E 形成に対する影響を検査した結果では，明らかに刺激作用が認められた。これらの

成績から，メピチオスタンは内因性エリスロポエチンの産生亢進を介する作用でなく，骨髄

幹細胞に直接作用し，骨髄中の CFU-E を増加させて造血効果を発揮すると考えられた。 

※※：対照群（生理食塩液，ゴマ油）と比較してい

ずれも有意差あり，p<0.01（20 mg/日×6 日

間群；対ゴマ油投与群でのみ有意差あり）

（ラット：n＝10/群，mean±S.E.） 

※：対照群（生理食塩液，ゴマ油）と比較していずれも有意差あり，p<0.05
（マウス：n＝10/群，mean±S.E.） 

  
メピチオスタンの造血刺激作用（ラット，マウス） 

 
 
 
 
 
 
 

 

動物骨髄 CFU-E に及ぼすメピチオスタンの効果（in vitro）  
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２）抗エストロゲン作用（マウス） 
エストロゲン受容体と結合し，抗エストロゲン作用を発揮する。 
抗エストロゲン作用の効力はテストステロンの 10 倍で，その作用持続時間はテストステ

ロン及びナンドロロンフェニルプロピオン酸エステルに比し長い。 
①効力 

卵巣摘除マウス（DS 系）に対し，エピチオスタノールは卵胞ホルモン投与による乳腺導

管の発育促進，腟 triphenyltetrazolium chloride（TTC）還元能上昇等を抑制し，最小有

効量で比較した場合の抗エストロゲン作用はテストステロンの 10 倍，ナンドロロンフェ

ニルプロピオン酸エステルの 3～10 倍に及んだ。15） 

抗エストロゲン作用の効力 

抗エストロゲン作用 
の指標 動物種 

最少有効量（μg/マウス） 

エピチオスタノール テストステロン ナンドロロンフェニル

プロピオン酸エステル 

乳腺導管の発育 マウス♀ 
（DS 系） 30 300 300 

膣（TTC※）還元能 マウス♀ 
（DS 系） 10 100 30 

※ TTC：triphenyltetrazolium chloride 
 
②作用持続期間 

卵巣摘除マウス（DS 系）に卵胞ホルモンを連日皮下投与し連続発情を惹起させ，エピチ

オスタノール 1 回皮下投与による腟上皮角化の抑制作用を検討すると，エピチオスタノー

ルの抗エストロゲン作用はテストステロン及びナンドロロンフェニルプロピオン酸エス

テルより低用量で発現し，しかもその作用持続時間はテストステロン，ナンドロロンフェ

ニルプロピオン酸エステルより長かった。14） 

抗エストロゲン作用の作用持続期間 

使用薬剤 1 回投与量 
（µg／マウス） 

発情静止期を示す 
マウス／使用マウス数 

発情静止期を示す平均 
日数（mean±S.E.） 

対照 － 0／6 0 

エピチオスタノール 
10 2／6 1 
50 6／6 2.3±0.3 

250 5／5 9.2±0.7 

テストステロン 50 0／6 0 
500 1／6 1 

ナンドロロンフェニル 
プロピオン酸エステル 

50 1／6 1 
500 6／6 6.0±1.2 

 
３）抗乳腺腫瘍作用（マウス，ラット） 

ホルモン依存性マウス乳癌及びラット乳腺線維腺腫に対する抗乳腺腫瘍作用は，いずれも

テストステロン及びそのプロピオン酸エステルに比し強い。16） 
①ホルモン依存性マウス乳癌（TPDMT-4※） 

エピチオスタノールはホルモン依存性マウス（DDD，BALB/c）乳癌の発育を完全に抑制

し，しかもその発育抑制効果は卵巣摘除した場合と同等であった。 
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（mean±S.E.） 
 
Control：溶媒 0.1mL/マウス/日 
Ovariectomy：卵巣摘除（day0）後， 

溶媒 0.1mL/マウス/日 
1mg エピチオスタノール： 

エピチオスタノール 1mg/マウス/日 
 

各群週 5 日皮下注（投与期間：36 日） 

※TPDMT-4：Transplantable Pregnancy-dependent Mammary Tumor-4 系 

ホルモン依存性マウス乳癌に対するエピチオスタノール及び卵巣摘除の影響 

 
ホルモン依存性マウス乳癌に対するエピチオスタノールの抗乳癌作用をテストステロン

と比較すると，エピチオスタノールは投与開始直後から乳癌の発育を著しく抑制するのに

対し，テストステロンの作用発現は遅く，その抑制効果もエピチオスタノールの 1/3 以下

であった。 

 

（mean±S.E.） 
 
Control：溶媒 0.1mL/マウス/日 
300μg テストステロン： 

テストステロン 300μg/マウス/日 
100μg エピチオスタノール： 

エピチオスタノール 100μg/マウス/日 
300μg エピチオスタノール： 

エピチオスタノール 300μg/マウス/日 
 

各群週 5 日皮下注（投与期間：42 日） 

※TPDMT-4：Transplantable Pregnancy-dependent Mammary Tumor-4 系 

ホルモン依存性マウス乳癌に対するエピチオスタノール及びテストステロンの影響 

 
②ラット乳腺線維腺腫 

ホルモン依存性ラット（SD 系）乳腺線維腺腫に対するエピチオスタノールの乳腺腫瘍発

育抑制作用を検討すると，エピチオスタノールは対照群に比し乳腺腫瘍の発育を抑制し，

更に，テストステロンプロピオン酸エステルより強力な抗乳腺腫瘍作用を示した。17） 

（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 
（１）治療上有効な血中濃度 

該当資料なし 
（２）臨床試験で確認された血中濃度 
１）単回投与 

健康成人男性にメピチオスタンカプセル 10mg を単回経口投与したときの血漿中濃度及

び薬物動態パラメータを図 1，表 1 に示す。18） 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 

図 1 経口投与時の血漿中濃度 

表 1 薬物動態パラメータ 
投与量 
（mg） n Cmax 

（ng/mL） 
Tmax 
（hr） 

AUC0－∞ 
（ng・hr/mL） 

10 6 34.5±7.3 4.2±0.8 183.9±31.0 

（測定法：GC－MS 法）（mean±S.E.） 
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２）反復投与 
血液透析を必要とする腎疾患患者 6 例にメピチオスタンカプセル 10mg を朝夕 2 回 7 日

間反復経口投与した。血漿中濃度は上昇していく傾向はみられず，蓄積性は認められな

かった。18） 

血漿中メピチオスタン濃度（透析時） 

症例 性 日数 a) 服薬後透析開始まで 
の時間 b)（hr） 

メピチオスタン濃度（ng/mL） 
透析前 透析後 

1 男 

1 
5 
8 

10 

3.5 
1.5 
3.5 
－c) 

43.8 
4.1 

56.2 
0.3 

5.6 
7.0 

21.0 
0 

2 男 

1 
6 
8 

10 

6.5 
5.5 
6.5 
－c) 

19.2 
21.6 
14.8 

0 

10.7 
49.4 
4.2 
0 

3 男 

1 
5 
8 

10 

4.5 
3.5 
4 
－c) 

0 
10.0 
12.1 

0 

22.3 
54.3 
4.7 
0 

4 女 

1 
4 
8 

11 

0.5 
0 
0 
－c) 

0.3 
5.6 
4.3 
0.3 

13.4 
106.4 
11.8 

0 

5 男 

1 
5 
8 

10 

0 
2.5 
3 
－c) 

0 
76.7 
75.1 
4.0 

71.3 
29.0 

101.9 
3.8 

6 男 

1 
4 
8 

11 

2.5 
2 

2.5 
－c) 

26.1 
75.7 
35.0 

0 

26.4 
32.3 
21.8 

0 
ａ）試験開始日を第 1 日とした日数，ｂ）当日朝の服薬から透析開始までの時間（hr），ｃ）10 日目又は 11 日
目は服薬していない。 

 
 

（３）中毒域 
該当資料なし 

（４）食事・併用薬の影響 
該当資料なし 

２．薬物速度論的パラメータ 
（１）解析方法 

該当資料なし 
（２）吸収速度定数 

該当資料なし 
（３）消失速度定数 

該当資料なし 
（４）クリアランス 

該当資料なし 
（５）分布容積 

該当資料なし 
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（６）その他 
該当資料なし 

３．母集団（ポピュレーション）解析 
（１）解析方法 

該当資料なし 
（２）パラメータ変動要因 

該当資料なし 

４．吸収 
ラット（SD 系）に 5mg/kg を単回経口投与時の 2 時間後，胃内に約 20%，小腸に約 40%，

大腸に数%存在し，消化管全体に存在するのは約 60%で，残りの 40%が体内に吸収され

た。8 時間後には胃内に存在するものはほとんどなくなり，小腸に約 10%，大腸に 50%近

く存在し，消化管の上部から下部への移行がみられた。 
また，ラット（SD 系）に 5mg/kg/日を 14 日間連続投与したとき，最終投与 48 時間後に

は消化管内にほとんど存在せず，単回投与時の結果に類似していた。19） 

消化管内残存率（単回投与時） 

時間（hr） 

臓器 
1 2 4 8 24 48 240 

胃 46.4±15.4 18.4±12.5 8.0±7.1 2.2±3.1 0.7±0.7 0.1±0.2 0.0±0.0 

小腸 40.2±17.3 37.0±14.4 25.8±2.8 9.2±0.5 5.7±1.4 0.4±0.1 0.1±0.1 

大腸 0.4±0.2 5.2±7.5 19.1±7.3 46.8±8.7 34.4±20.1 1.3±0.1 0.0±0.0 

（n＝3，mean±S.D.） 

消化管内残存率（連続投与時） 

時間（hr） 

臓器 

最終投与 

直前 
2 4 8 24 48 240 

胃 2.2±3.2 14.2±1.6 5.0±2.4 2.6±2.5 0.2±0.1 0.2±0.2 0.0±0.0 

小腸 6.7±1.5 44.2±3.3 28.9±5.5 13.3±2.1 4.0±0.3 1.2±0.2 0.3±0.1 

大腸 30.7±14.4 15.3±4.1 28.7±4.9 50.8±4.6 15.1±2.5 1.8±1.5 0.2±0.0 

（n＝3，mean±S.D.） 

５．分布 
（１）血液-脳関門通過性 

該当資料なし 
（２）血液-胎盤関門通過性 

妊娠ラットに投与すると，母動物における濃度に比しわずかであるが胎児に移行し，胎児各

臓器中の放射活性は投与 2～4 時間後にピークに達し，24 時間後にはほぼ消失した。19） 
（３）乳汁への移行性 

マウスに経口投与したとき，新生児への乳汁を介しての移行は，わずかではあるが認められ

比較的ゆっくりと消失した。［9.6 参照］20）  
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（４）髄液への移行性 
該当資料なし 

（５）その他の組織への移行性 
ラットに 14C‐標識メピチオスタンを 5mg/kg 単回経口投与したとき，心臓，肺，肝臓，腎

臓等の主要臓器では投与 2～4 時間後に放射活性はピークに達し 24～48 時間後にはほぼ消

失した。子宮，卵巣等の標的器官では放射活性の消失が緩慢であり 24 時間後でも強い活性

を示したが，48 時間後にはほぼ消失した。1 日 1 回，14 回反復投与後の放射活性の時間的

推移は単回投与の場合とよく類似しており，標的器官以外の主要臓器では投与終了 24～48
時間後には放射活性はほぼ消失し，本剤の蓄積性は認められなかった。標的器官では 48 時

間後もかなりの活性を示し，その後消失に向かった。19） 
（６）血漿蛋白結合率 

該当資料なし 

６．代謝 
（１）代謝部位及び代謝経路 

ラットに 14C‐標識メピチオスタンを経口投与したときの代謝経路はメピチオスタンのメト

キシシクロペンチル基がはずれてエピチオスタノールとなった後，また一部は，エピチオ基

の酸化，脱硫を経てメピチオスタンオレフィンとなり，ついでメトキシシクロペンチル基が

はずれてエピチオスタノールの代謝経路に入ると考えられる。19） 

（２）代謝に関与する酵素（CYP 等）の分子種，寄与率 
該当資料なし 

（３）初回通過効果の有無及びその割合 
該当資料なし 

（４）代謝物の活性の有無及び活性比，存在比率 
該当資料なし 

７．排泄 
ラットにおける単回経口投与時の尿中及び糞中への投与後 4 日間の累積排泄率は，それぞれ

約 30%，約 67%であった。1 日 1 回，14 回反復投与後の場合も 1 回投与の成績と類似して

いた。本剤は吸収された後，かなりの部分が胆汁中に排泄されるが，このうち再吸収される

ものがあり，腸肝循環が認められた。19） 

８．トランスポーターに関する情報 
該当資料なし 

９．透析等による除去率 
該当資料なし 

10．特定の背景を有する患者 
該当資料なし 

11．その他 
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 

設定されていない 

２．禁忌内容とその理由 
2. 禁忌（次の患者には投与しないこと） 

2.1 アンドロゲン依存性悪性腫瘍（例えば前立腺癌，男子乳癌）及びその疑いのある患者

［腫瘍を増悪・顕性化することがある。］ 
2.2 妊婦又は妊娠している可能性のある女性［9.5 参照］ 

（解説） 

2.1 正常前立腺機能はアンドロゲン依存性であるが，前立腺癌もアンドロゲン依存性を示す。したが

って男性ホルモン作用を有する本剤の投与は本腫瘍の悪化あるいは顕性化を促すことがある。 

2.2 女性胎児の男性化を起こすので，妊婦又は妊娠している可能性のある婦人には投与しないこと。 

３．効能又は効果に関連する注意とその理由 
設定されていない 

４．用法及び用量に関連する注意とその理由 
設定されていない 

５．重要な基本的注意とその理由 
8. 重要な基本的注意 

〈透析施行中の腎性貧血〉 

8.1 血清クレアチニン値の上昇，尿量減少を来すことがあるので観察を十分に行い，この

ような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。 
8.2 基準体重（dry weight）の増加を来すことがあるので，血圧の推移（低血圧等）に留意

し，適切な基準体重の再設定を行うこと。 

６．特定の背景を有する患者に関する注意 
（１）合併症・既往歴等のある患者 

9.1 合併症・既往歴等のある患者 

9.1.1 前立腺肥大のある患者 

前立腺肥大を悪化させ，排尿障害などの症状があらわれるおそれがある。 
9.1.2 心疾患のある患者 

ナトリウム又は体液の貯留，高カルシウム血症があらわれることがある。 
9.1.3 癌の骨転移のある患者 

ナトリウム又は体液の貯留，高カルシウム血症があらわれることがある。 
（解説） 

9.1.1 前立腺機能はアンドロゲン依存性である。本剤の投与は前立腺肥大を悪化させ，排尿障害等の

症状を発現させる可能性がある。 

9.1.2，9.1.3 ナトリウム又は体液の貯留，高カルシウム血症があらわれることがあり，これに伴い浮

腫，血圧の変動があらわれることがあるので，慎重に投与すること。 
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（２）腎機能障害患者 
9.2 腎機能障害患者 

9.2.1 腎疾患のある患者 
ナトリウム又は体液の貯留，高カルシウム血症があらわれることがある。 

（解説） 

9.2.1 ナトリウム又は体液の貯留，高カルシウム血症があらわれることがあり，これに伴い浮腫，血

圧の変動があらわれることがあるので，慎重に投与すること。 

（３）肝機能障害患者 
設定されていない 

（４）生殖能を有する者 
設定されていない 

（５）妊婦 
9.5 妊婦 

投与しないこと。動物試験（ラット）で催奇形作用が報告されており，また雌性胎児の

雄性化を起こす。［2.2 参照］ 

（６）授乳婦 
9.6 授乳婦 

授乳しないことが望ましい。動物試験（ラット）で乳汁を介して新生児に移行すること

が報告されている。［16.3.3 参照］ 

（７）小児等 
9.7 小児等 

観察を十分に行い，慎重に投与すること。幼児，小児では骨端の早期閉鎖，性的早熟を

来すことがある。 

（８）高齢者 
9.8 高齢者 

ナトリウム又は体液の貯留，高カルシウム血症等があらわれやすい。 
（解説） 

9.8 高齢者では，ナトリウム又は体液の貯留，高カルシウム血症等があらわれやすい。これに伴う浮

腫，血圧の上昇等があらわれることがあるので，慎重に投与すること。 

７．相互作用 
（１）併用禁忌とその理由 

設定されていない 
（２）併用注意とその理由 

設定されていない 

８．副作用 
11. 副作用 

次の副作用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。 
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（１）重大な副作用と初期症状 
設定されていない 

（２）その他の副作用 
11.2 その他の副作用 

 5%以上又は頻度不明 
過敏症 発疹，そう痒等 

肝臓 肝機能検査値の異常 

女性 回復しがたい嗄声・多毛，ざ瘡，色素沈着，顔面潮紅，月経異常，陰核肥大，

乳房縮小，性欲亢進 

男性 陰茎肥大，持続性勃起，性欲亢進，特に大量継続投与による睾丸萎縮・精子減

少・精液減少等の睾丸機能抑制 

消化器 悪心・嘔吐，食欲不振，胃不快感，腹部膨満感，心窩部不快感，心窩部痛，口

内炎，口唇炎，口渇，下痢，便秘等 
精神神経系 多幸症 
皮膚 脱毛，皮脂分泌増加，皮膚色調の変化（紅斑等） 

その他 浮腫，食欲亢進，体重増加，手のこわばり，心悸亢進，満月様顔貌，赤血球増

加，倦怠感 
  

（解説） 
・嗄声，多毛，ざ瘡，浮腫，体重増加 

発生原因：男性ホルモン様作用による。  処置方法：減量又は中止 

 
＜副作用頻度一覧表＞ 

（１）承認時における調査 
承認時における安全性評価対象例は腎性貧血症例 219 例（うち女性 116 例）及び乳癌症例

183 例であり，副作用発現状況は下表のとおりであった。21，22） 

副作用の発現状況（腎性貧血） 

安全性評価対象例数 219 例 
副作用発現例数 069 例 
副作用発現率 31.5% 
副作用発現件数 127 件  

副作用の種類 副作用の種類別発現例数・発現率（%） 

胃腸系障害 

食欲亢進 9（4.1） 
悪心 9（4.1） 
嘔吐 3（1.4） 
腹部膨満感 1（0.5） 

栄養代謝障害 体重増加 8（3.7） 
浮腫 4（1.8） 

皮膚付属器官障害 

ざ瘡 18（8.2） 
多毛症 13（5.9） 
皮脂分泌増加 11（5.0） 
脱毛症 3（1.4） 
色素沈着 1（0.5） 
そう痒感 1（0.5） 

泌尿器系障害 尿量減少 13（5.9） 
中枢・末梢神経系障害 嗄声 10（4.6） 
肝臓胆管系障害 肝機能障害※ 10（4.6） 
女性生殖障害 月経異常 10（4.6） 
心拍数・心リズム障害 心悸亢進 1（0.5） 
一般的全身障害 顔面潮紅 2（0.9） 
※：肝機能障害 10 例のうち 9 例は輸血併用症例  
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副作用の発現状況（乳癌） 

安全性評価対象例数 183 例 
副作用発現例数 099 例 
副作用発現率 54.1% 
副作用発現件数 216 件  

副作用の種類 副作用の種類別発現例数・発現率（%） 

男性ホルモン様作用 

嗄声 76（41.5） 
多毛 44（24.0） 
ざ瘡 42（23.0） 
浮腫 24（13.1） 
色素沈着 07（ 3.2） 
脱毛 04（ 1.9） 
顔面潮紅 03（ 1.4） 
顔面皮脂分泌増加 01（ 0.5） 

消化器系 
悪心 08（ 3.7） 
肝機能検査値異常 02（ 0.9） 
下痢 01（ 0.5） 

その他 
手のこわばり 02（ 0.9） 
心悸亢進 01（ 0.5） 
満月様顔貌 01（ 0.5） 

 

（２）再審査終了時における調査 
再審査終了時における安全性評価対象例は腎性貧血症例 4205 例及び乳癌症例 1968 例であ

り，副作用発現状況は下表のとおりであった。21，22） 

副作用の発現状況（腎性貧血） 

安全性評価対象例数 4205 例 
副作用発現例数 0459 例 
副作用発現率 10.92% 
副作用発現件数 0632 件 

 
副作用の種類 副作用の種類別発現例数・発現率（%） 

胃腸症状 

嘔気 25（0.59） 
悪心 15（0.36） 
食欲亢進 14（0.33） 
食欲不振 11（0.26） 
嘔吐 10（0.24） 
胃不快感 6（0.14） 
心窩部痛･心窩部の疼痛 5（0.12） 
下痢 5（0.12） 
胃腸障害 5（0.12） 
胃痛 3（0.07） 
腹部不快感 3（0.07） 
口内炎 2（0.05） 
腹部膨満 2（0.05） 
腹部膨満感 1（0.02） 
上腹部痛 1（0.02） 
軟便 1（0.02） 
心窩部不快感 1（0.02） 
むかつき 1（0.02） 
便秘 1（0.02） 
腹痛 1（0.02） 
下腹部痛 1（0.02） 
胃腸症状 1（0.02） 
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続き 
副作用の種類 副作用の種類別発現例数・発現率（%） 

皮膚付属器官障害 

多毛症 59（1.40） 
ざ瘡 50（1.19） 
そう痒感 21（0.50） 
発疹 17（0.40） 
尋常性ざ瘡 10（0.24） 
湿疹 8（0.19） 
そう痒 6（0.14） 
顔面皮疹 3（0.07） 
皮疹 3（0.07） 
脂腺機能亢進 2（0.05） 
痒疹 2（0.05） 
脂漏性皮膚炎 1（0.02） 
皮膚そう痒症 1（0.02） 
皮膚変色 1（0.02） 
薬疹 1（0.02） 
顔面湿疹 1（0.02） 
固定薬疹 1（0.02） 
アレルギー 1（0.02） 

肝臓胆管系障害 

肝機能障害 30（0.71） 
ALT（GPT）上昇 26（0.62） 
肝障害 26（0.62） 
AST（GOT）上昇 24（0.57） 
肝機能異常 13（0.31） 
肝機能検査異常 2（0.05） 
肝機能低下 1（0.02） 
急性肝炎 1（0.02） 
血清トランスアミナーゼ上昇 1（0.02） 

中枢末梢神経系 
嗄声 84（2.00） 
音声低音化 3（0.07） 
神経痛 1（0.02） 

代謝栄養障害 

口渇 15（0.36） 
血中クレアチニン上昇 12（0.29） 
体重増加 8（0.19） 
顔面浮腫 3（0.07） 
Al-P 上昇 3（0.07） 
LDH 上昇 2（0.05） 
脂肪沈着症 1（0.02） 

女性生殖障害 

無月経 13（0.31） 
月経異常 4（0.10） 
月経不順 4（0.10） 
不正子宮出血 3（0.07） 
乳房縮少 1（0.02） 
乳汁漏出 1（0.02） 

全身障害 

顔面潮紅 2（0.05） 
倦怠感 2（0.05） 
浮腫 1（0.02） 
全身倦怠感 1（0.02） 
全身異和感 1（0.02） 
頭痛 1（0.02） 

泌尿器系 尿量減少 6（0.14） 
乏尿 1（0.02） 

心障害系 動悸 1（0.02） 
調査期間（1983. 5 ～ 1987. 5） 
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副作用の発現状況（乳癌） 

安全性評価対象例数 1968 例 
副作用発現例数 859 例 
副作用発現率 43.65% 
副作用発現件数 1614 件  

副作用の種類 副作用の種類別発現例数・発現率（%） 

男性ホルモン様作用 

嗄声 582（29.57） 
多毛 246（12.50） 
ざ瘡 206（10.47） 
体重増加 144（ 7.32） 
顔面皮脂分泌増加 102（ 5.18） 
浮腫 076（ 3.86） 
色素沈着 064（ 3.25） 
月経異常 019（ 0.97） 
顔面紅潮 010（ 0.51） 
性欲亢進 001（ 0.05） 

消化器系 

悪心 038（ 1.93） 
食欲不振 029（ 1.47） 
嘔吐 019（ 0.97） 
肝機能検査値異常 016（ 0.81） 
胃不快感 007（ 0.36） 
心窩部痛 002（ 0.10） 
口内炎 002（ 0.10） 
下痢 001（ 0.05） 
口唇炎 001（ 0.05） 
心窩部不快感 001（ 0.05） 
口渇 001（ 0.05） 

その他 

発疹 025（ 1.27） 
赤血球数増多 003（ 0.15） 
そう痒 003（ 0.15） 
満月様顔貌 002（ 0.10） 
手のこわばり 001（ 0.05） 
手の水泡 001（ 0.05） 
紅斑 001（ 0.05） 

調査期間（1978. 8 ～ 1982. 4） 

９．臨床検査結果に及ぼす影響 
設定されていない 

10．過量投与 
設定されていない 

11．適用上の注意 
14. 適用上の注意 

14.1 薬剤交付時の注意 

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ある。 
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12．その他の注意 
（１）臨床使用に基づく情報 

15.1 臨床使用に基づく情報 

蛋白同化・男性ホルモン剤を長期大量に投与された再生不良性貧血の患者等に肝腫瘍の

発生が観察されたとの報告がある。 

（２）非臨床試験に基づく情報 
15. 2 非臨床試験に基づく情報 

動物試験（ラット）で胆汁排泄障害がある場合吸収されないとの報告があるので，胆汁

うっ滞性黄疸の患者に対しては効果が期待し難い。 

＜参考＞ 
Bernstein, M. S. et al.：N. Engl. J. Med., 1971, 284 (20), 1135  
恒松由記子ほか：臨床血液, 1978, 19 (12), 1699 
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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」の項参照） 
（２）安全性薬理試験 

一般薬理 

 試験項目 動物種 
性，例数 

投与 
経路 

投与量 
（mg/kg） 試験成績 引用 

文献 

中枢神経系 

自発運動 
マウス♂ 

（ddY 系） 
n＝3～10 

経口 

200，400 いずれの投与量においても作用は認められな

かった。 
23） 抗痙攣作用 400 作用はまったく認められなかった。 

鎮痛作用 200，400 いずれの投与量においても作用は認められな

かった。 

末梢神経系 

NA の昇圧，

ACh の降圧

作用に対す

る作用 

ウサギ♂ 
n＝5 経口 400 昇圧反応にほとんど影響は認められなかった。 24） 

呼吸循環器系 
呼吸 

ウサギ♂ 
n＝5 経口 400 

呼吸振幅に対し，ほとんど作用は認められず，

呼吸数に対し，軽微な増加作用が認められた。 
24） 

血圧 収縮期圧及び拡張期圧に対し，軽微な降圧作用

が認められた。 

平滑筋 生体子宮に

対する作用 

ラット♀ 
（Wistar 系） 

n＝2 経口 400 

妊娠，非妊娠いずれの場合も影響はまったく認

められなかった。 
25） 

ウサギ♀ 
n＝5 

収縮振幅及び収縮頻度の軽微な減少が認めら

れた。 

腎機能 腎機能に 
対する作用 

ラット♀♂ 
（SD 系） 

n＝10 
経口 

5，25 
（3 週間 

連続投与） 

1)体重及び尿量：体重は雄では著変がみられ

ず，雌ではいずれの投与群においても有意な

増加が認められた（p < 0.05）。尿量は雌雄

ともいずれの時期においても特記すべき影

響はみられなかった。 
2)PSP 排泄能：いずれの時期においても雌雄各

投与群とも排泄遅延はみられなかった。 
3)尿中 Na，K 排泄及び浸透圧：影響がみられ

なかった。 

26） 

脳下垂体・ 
副腎・性腺系 

男性ホルモ

ン作用 

ラット♂ 
（SD 系） 

n＝7 
経口 0.2，0.8mg 

/ラット/日 
オキシメトロンの約 17 倍，フルオキシメステ

ロンとほぼ同程度 27） 

連続投与 
ラット♀♂ 

（Wistar 系） 
n＝10 

経口 

2mg 
/ラット/日 

（10，20，30
日間連続投

与） 

1)成長：雄に対して各投与群とも作用がみられ

なかったが，雌では各投与群に成長促進が認

められた。 
2)副腎重量：いずれの投与群においても雌の副

腎重量増加が著しく抑制された。 
3)脳下垂体重量：いずれの投与群とも雌雄で下

垂体重量の減少がみられた。 

28） 

性周期に 
対する影響 ラット♀ 

（SD 系） 
n＝5～6 

経口 

0.2，1.0，5.0 
mg/ラット/日
1 日 1 回 10
日間連続投与 

ラットの性周期を抑制した。 

29） 
自然排卵に

対する影響 

自然排卵抑制効果はフルオキシメステロンよ

りやや弱く，オキシメトロンよりも極めて強か

った。 
NA：ノルアドレナリン，ACh：アセチルコリン 
 
（３）その他の薬理試験 

該当資料なし 
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２．毒性試験 
（１）単回投与毒性試験 

急性毒性試験 

動物種 性（例数） 投与経路 引用 
文献 経口 皮下 腹腔内 

マウス 
（ICR 系） 

♂（n＝3） > 6130 > 6130 > 6130 

30） 
♀（n＝3） > 6130 > 6130 > 6130 

ラット 
（SD 系） 

♂（n＝3） > 5000 > 5000 > 5000 
♀（n＝3） > 5000 > 5000 > 5000 

（LD50，mg/kg） 
 

（２）反復投与毒性試験 
１）亜急性毒性試験 

雌雄ラット（SD 系）に 35 日間，雌雄イヌ（ビーグル）に 31 日間連続経口投与した結果，

ラットでは 1mg/kg/日以上の投与により，イヌでは 2.5mg/kg/日以上の投与により下垂体，

副腎，性腺等の抑制がみられた。 

亜急性毒性試験 

項目 動物種 
性，例数 

投与 
経路 

投与量 
（mg/kg/日） 

投与 
期間 試験成績 引用 

文献 

一般状態 

ラット 
♀・♂ 

（SD 系） 
n＝16 

経口 

0.04 
0.2 

1 
5 

25 
125 
625 

35 日間 
連日 
投与 

1)25～625mg/kg の投与量で包皮の腫脹，陰核及び乳

頭肥大（♀） 
2)るい痩及び粗毛（♂），接触刺激に対する過敏反応

（♂） 

30） 

体重・ 
摂餌量 

雄においては5mg/kg以上の投与群で体重増加抑制と

摂餌量減少，雌においては 1mg/kg 以上の投与群で体

重増加促進と摂餌量増加 
血圧 いずれの投与量においても変化がみられなかった。 
尿検査 いずれの投与量においても変化がみられなかった。 

臓器重量 

1)1mg/kg 以上の投与群で卵巣，下垂体（♀），胸腺

の重量減少がみられた。 
2)5mg/kg 以上の投与群で副腎（♀）の重量減少，

25mg/kg 以上の投与群で精のうの重量増加がみら

れた。 
3)125mg/kg 以上の投与群で腎（♀），顎下腺，包皮

腺，前立腺の重量増加がみられた。 
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２）慢性毒性試験 
雌雄ラット（SD 系）に 6 ヵ月間連続経口投与した結果，5mg/kg/日以上の投与で 32 匹中 3
匹の雌ラットが膀胱結石に由来する腎盂腎炎を伴って死亡した。その他，ラット特有の変化

として心筋層に限局性の線維化が認められた。 

慢性毒性試験 

項目 動物種 
性，例数 

投与 
経路 

投与量 
（mg/kg/日） 

投与 
期間 試験成績 引用 

文献 

一般状態 
・体重 

ラット 
♀・♂ 

（SD 系） 
n＝16 

経口 

0.04 
0.2 

1 
5 

25 

6 ヵ月間 
連日投与 

♂においては 5mg/kg 以上の投与群で会陰部の腫脹，

皮脂分泌の亢進，体重増加抑制と♀においては

1mg/kg 以上の投与群で陰核及び乳頭の腫大，体重増

加促進がみられた。 

31） 

摂餌・ 
摂水量 

1mg/kg 以上の投与群で摂餌量減少（♂），摂餌量増

加（♀）がみられた。 

血液検査 
5mg/kg 以上の投与群で赤血球数の軽度増加が，

25mg/kg 投与群でリンパ球の軽度減少，好中球の軽

度増加，白血球の減少（♂）がみられた。 

尿検査 1mg/kg 以上の投与群でカルシウムの排泄減少（♀）

がみられた。 

肝生化学 

1)1mg/kg 以上の投与群で総コレステロール及びト

リグリセライドの増加（♀）がみられた。 
2)5mg/kg 以上の投与群で肝ステロイド水酸化酵素

活性パターンの雄性化（♀）がみられた。 

 
（３）遺伝毒性試験 

該当資料なし 
（４）がん原性試験 

該当資料なし 
（５）生殖発生毒性試験 
１）ラット（SD 系）における妊娠前及び妊娠初期に及ぼす影響を検討する目的で，雄には雌

との同居前 9 週間，同居開始後 5 週間連続，雌には雄との同居開始前 2 週間，同居期間

中，更に交尾ラットでは妊娠第 7 日まで本剤の 0.1，0.3，1，3mg/kg を連日経口投与し

た。1mg/kg 以下の投与量では繁殖性，妊娠諸過程，胎児の生育，胎児の外部，内部，骨

格等に何ら悪影響を与えなかった。32） 
２）マウス（ICR 系），ラット（SD 系），ウサギ（NZW 種）における器官形成期に及ぼす影

響を検討する目的で，妊娠第 6 日から 10 日間本剤の 0.2，1，5，25，50mg/kg を連日経

口投与した。0.2mg/kg の投与量でマウス，ラットの腎下降，マウスの雌胎児，哺乳児の肛

門・外性器間距離の延長等を誘発した。33） 
３）ラット（SD 系）における周産期及び授乳期に及ぼす影響を検討する目的で，妊娠第 17 日

から，分娩を経て離乳時まで（分娩後 21 日間）本剤の 0.2，1，5，25mg/kg を連日経口

投与した。F0 分娩ラット及び出生 F1 ラットの 25mg/kg 投与群で妊娠期間のわずかな延

長，死産又は出生直後死亡例の増加傾向，出生 48 時間以内の新生児死亡率の増加等がみ

られた。F1 ラットの成長については 25mg/kg 投与群雌雄で生後 5 日より，5mg/kg 投与

群の雌雄でも生後 15 日より対照群に比し有意の低体重を示した（p<0.05）。32） 
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（６）局所刺激性試験 
該当資料なし 

（７）その他の特殊毒性 
１）ホルモン作用 

雌ウサギ（albino）に経口で 1 日 4mg/ウサギを 5 日間投与した結果，フルオキシメステ

ロンとほぼ同等の男性ホルモン作用を有した。27） 
雄ラット（SD 系）に経口で 0.2，0.8mg/ラット/日を 10 日間連続投与した結果，フルオキ

シメステロンとほぼ同等の蛋白同化作用を有した。27） 
雌雄ラット（SD 系）に経口で 0.2，0.8mg/ラット/日を 10 日間連続投与した結果，フルオ

キシメステロンとほぼ同等の下垂体ゴナドトロピン分泌抑制作用を有した。29） 
雌ウサギ（albino）に経口で 1 日 4mg/ウサギを 5 日間投与した結果，黄体ホルモン様作

用はほとんど有さなかった。34） 
２）肝機能に及ぼす影響 

雌雄ウサギ（albino）に経口で 1 日 20mg/kg，3 週間投与した結果，メピチオスタンはス

テロイド核の 17α位にアルキル基を有しないため，17αアルキル化経口男性ホルモン剤

に認められる肝機能障害がほとんどみられなかった。27） 
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Ⅹ．管理的事項に関する項目 
１．規制区分 

製 剤 チオデロンカプセル 5mg 
劇薬，処方箋医薬品（注意‐医師等の処

方箋により使用すること） 
有効成分 メピチオスタン 劇薬 

２．有効期間 
有効期間：2 年 

３．包装状態での貯法 
冷所保存 

４．取扱い上の注意点 
20. 取扱い上の注意 

20.1 冷所保存でも 5℃以下で保存された場合には，カプセル内部の一部又は全体に白濁を

認めることがある。これは，溶剤として使用しているゴマ油の凝固が原因で，有効成分

の析出，あるいは分解によるものではないので，使用に差し支えない。 
20.2 温度・湿度・光により主成分の分解，皮膜の変質がみられることがあるので，開封後

の PTP シートは湿気を避け，冷所で遮光保存すること。 

５．患者向け資材 
患者向医薬品ガイド：無 
くすりのしおり：有 
その他の患者向け資材：無 

６．同一成分・同効薬 
同効薬：透析実施中の腎性貧血（エリスロポエチン製剤） 

７．国際誕生年月日 
不明 

８．製造販売承認年月日及び承認番号，薬価基準収載年月日，販売開始年月日 

履歴 販売名 
製造販売承認 

年月日 
承認番号 

薬価基準収載 
年月日 

販売開始 
年月日 

販売 
開始 

チオデロン 5mg 
1978 年 
8 月 1 日 

15300AMZ00873000 
1979 年 

4 月 19 日 
1979 年 

4 月 19 日 
販売名

変更 
チオデロンカプセル

5mg 
2008 年 

3 月 13 日 
22000AMX00737000 

2008 年 
6 月 20 日 

2008 年 
6 月 20 日 

製造販

売承継 
チオデロンカプセル

5mg 
〃 〃 〃 

2017 年 
2 月 15 日 

９．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 
一部変更承認年月日：1983 年 5 月 27 日 
追加承認された内容：「透析施行中の腎性貧血」の効能・効果，用法・用量追加 
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10．再審査結果，再評価結果公表年月日及びその内容 
透析実施中の腎性貧血 
再審査結果公表年月日：1989 年 3 月 1 日 
内容：「Ⅷ．9．(2)再審査終了時における調査」の項参照 

11．再審査期間 
（１）透析実施中の腎性貧血 再審査期間：6 年 
（２）乳癌 再審査期間：（再審査に指定されていない。） 

12．投薬期間制限に関する情報 
本剤は，投薬期間に関する制限は定められていない。 

13．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 

個別医薬品コード 
（YJ コード） 

HOT（9 桁） 
番号 

レセプト電算処理 
システム用コード 

チオデロンカプセル 
5mg 

2499003M1065 2499003M1065 105521402 620006975 

14．保険給付上の注意 
特になし 
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ⅩⅡ．参考資料 
１．主な外国での発売状況 
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２．海外における臨床支援情報 
なし 
 
 
 

 
ⅩⅢ．備考 

１．調剤・服薬支援に際して臨床判断を行うにあたっての参考情報 
（１）粉砕 

該当しない 
（２）崩壊・懸濁性及び経管投与チューブの通過性 

該当資料なし 

２．その他の関連資料 
なし 
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