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2. 禁忌（次の患者には投与しないこと）
2.1 本剤の成分に対する過敏症の既往歴のある患者
2.2 リルピビリン塩酸塩を投与中の患者［10.1 参照］

3. 組成・性状
3.1 組成

販売名 タケプロン静注用30mg
有効成分 1バイアル中：ランソプラゾール　30mg

添加剤 1バイアル中：D-マンニトール（60mg）、メグルミン（10mg）、
pH調節剤

3.2 製剤の性状
販売名 タケプロン静注用30mg
色・剤形 白色～帯黄白色の塊又は粉末

pH 10.6～11.3※

浸透圧比 約1※（生理食塩液に対する比）

※生理食塩液5mLにて溶解時

4. 効能又は効果
経口投与不可能な下記の疾患
出血を伴う胃潰瘍、十二指腸潰瘍、急性ストレス潰瘍及び急
性胃粘膜病変

6. 用法及び用量
通常、成人には、ランソプラゾールとして1回30mgを、日局生
理食塩液又は日局5%ブドウ糖注射液に混合して1日2回点滴静注
する、或いは日局生理食塩液又は日局5%ブドウ糖注射液20mL
に溶解して1日2回緩徐に静脈注射する。

7. 用法及び用量に関連する注意
7.1 本剤は投与開始から3日間までの成績で高い止血効果が認めら
れているので、内服可能となった後は経口投与に切りかえ、漫
然と投与しないこと。［17.1.1 参照］

7.2 国内臨床試験において、本剤の7日間を超える使用経験はない。

8. 重要な基本的注意
噴出性又は湧出性出血や露出血管を認めるなど急激な出血の危
険性のある場合は、ヒータープローブやクリッピング等の内視
鏡的止血術を行うこと。

9. 特定の背景を有する患者に関する注意
9.1 合併症・既往歴等のある患者
9.1.1 薬物過敏症の既往歴のある患者
9.3 肝機能障害患者
本剤の代謝、排泄が遅延することがある。

9.5 妊婦
妊婦又は妊娠している可能性のある女性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。動物試
験（ラット、経口）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1）。また、ウサギ（経口30mg/
kg/日）で胎児死亡率の増加が認められている2）。

9.6 授乳婦
治療上の有益性及び母乳栄養の有益性を考慮し、授乳の継続又
は中止を検討すること。動物試験（ラット、経口）で母乳中へ移
行することが報告されている1）。

9.7 小児等
小児等を対象とした臨床試験は実施していない。

9.8 高齢者
一般に高齢者では酸分泌能は低下しており、その他生理機能の
低下もある。

10. 相互作用
本剤は主として肝薬物代謝酵素CYP2C19又はCYP3A4で代謝される。
また、本剤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。

10.1 併用禁忌（併用しないこと）
薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

リルピビリン塩酸塩
エジュラント

［2.2 参照］

リルピビリン塩酸塩の
作用を減弱するおそれ
がある。

本剤の胃酸分泌抑制作
用によりリルピビリン塩
酸塩の吸収が低下し、リ
ルピビリンの血中濃度が
低下する可能性がある。

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

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。

本剤が肝薬物代謝酵素
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。

本剤が肝薬物代謝酵素
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
メチルジゴキシン

左記薬剤の作用を増強
する可能性がある。

本剤の胃酸分泌抑制作
用によりジゴキシンの
加水分解が抑制され、ジ
ゴキシンの血中濃度が
上昇する可能性がある。

イトラコナゾール
チロシンキナーゼ阻害
剤
ゲフィチニブ
ボスチニブ水和物
ニロチニブ塩酸塩水
和物
エルロチニブ塩酸塩
アカラブルチニブ
セリチニブ
ダサチニブ水和物
ダコミチニブ水和物
ラパチニブトシル酸
塩水和物
カプマチニブ塩酸塩
水和物

左記薬剤の作用を減弱
する可能性がある。
ボスチニブ水和物との
併用は可能な限り避け
ること。

本剤の胃酸分泌抑制作
用により左記薬剤の血
中濃度が低下する可能
性がある。

酸化マグネシウム 酸化マグネシウムの緩
下作用が減弱するおそ
れがある。

本剤の胃酸分泌抑制作
用による胃内pH上昇に
より酸化マグネシウム
の溶解度が低下するた
めと考えられる。
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薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子
ベルモスジルメシル酸塩 ベルモスジルメシル酸

塩の血中濃度が低下す
る可能性がある。

本剤の胃酸分泌抑制作
用による胃内pH上昇に
よりベルモスジルメシ
ル酸塩の吸収が抑制さ
れるおそれがある。

メトトレキサート メトトレキサートの血
中濃度が上昇すること
がある。 高用量のメト
トレキサートを投与す
る場合は、 一時的に本
剤の投与を中止するこ
とを考慮すること。

機序は不明である。

フェニトイン
ジアゼパム

左記薬剤の作用を増強
する可能性がある。

これらの薬剤の代謝、
排泄が遅延することが
類薬（オメプラゾール）
で報告されている。

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。

11.1 重大な副作用
11.1.1 アナフィラキシー（全身発疹、顔面浮腫、呼吸困難等）、
ショック（頻度不明）

11.1.2 汎血球減少、無顆粒球症、溶血性貧血、顆粒球減少、血小
板減少、貧血（頻度不明）

11.1.3 肝機能障害（頻度不明）
黄疸、AST、ALTの上昇等を伴う重篤な肝機能障害があらわれ
ることがある。

11.1.4 中毒性表皮壊死融解症（Toxic Epidermal Necrolysis：TEN）、
皮膚粘膜眼症候群（Stevens-Johnson症候群）（頻度不明）

11.1.5 間質性肺炎（頻度不明）
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、本剤の投与を中止
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。

11.1.6 尿細管間質性腎炎（頻度不明）
急性腎障害に至ることもあるので、腎機能検査値（BUN、クレア
チニン上昇等）に注意すること。

11.1.7 視力障害（頻度不明）
11.2 その他の副作用

5%以上 0.1～5%未満 0.1%未満 頻度不明
過敏症 発疹注2） そう痒、多形紅斑
皮膚 亜急性皮膚エリ

テマトーデス
肝臓 AST、ALTの

上昇
Al-P、LDH、
γ-GTPの上昇

血液 好酸球増多
消化器 下痢 便秘注2）、味覚

異常注2）
口渇、 腹部膨満
感、悪心、嘔吐、
食欲不振、腹痛、
カンジダ症、 口
内炎、 舌炎、 大
腸炎（collagenous 
colitis等注1） を含
む）

精神神経系 不眠注2）、振戦 うつ状態注2） 頭痛、 眠気、 め
まい

その他 発熱、尿酸の
上昇

脱力感注2） 女性化乳房、 浮
腫、倦怠感、舌・
口唇のしびれ感、
四肢のしびれ感、
筋肉痛、 脱毛、
かすみ目、 関節
痛、 低ナトリウ
ム血症、 低マグ
ネシウム血症、
低カリウム血症、
低カルシウム血
症、 総コレステ
ロールの上昇

注1）�下痢が継続する場合、collagenous colitis等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。腸管粘膜に縦走潰瘍、び
らん、易出血等の異常を認めることがあるので、下血、血便が認められ
る場合には、適切な処置を行うこと。

注2）発現頻度は製造販売後調査の結果に基づく。

14. 適用上の注意
14.1 薬剤調製時の注意
14.1.1 経時変化を生じることがあるため、溶解後は速やかに使用
することとし保存しないこと。

14.1.2 配合変化による変色、沈殿物を生じることがあるため、日
局生理食塩液又は日局5%ブドウ糖注射液以外の溶解液、輸液、
補液及び他剤との混合はしないこと。

14.2 薬剤投与時の注意
本剤を投与する場合は、専用の経路を用いることとし他剤と共用
しないこと。やむを得ず、他剤の輸液経路を用いて側管から投与
する場合は、他剤の注入を休止し、本剤を投与する前後に日局生
理食塩液又は日局5%ブドウ糖注射液でフラッシュすること。

15. その他の注意
15.1 臨床使用に基づく情報
15.1.1 本剤の投与が胃癌による症状を隠蔽することがあるので、
悪性でないことを確認のうえ投与すること。

15.1.2 海外における複数の観察研究で、プロトンポンプインヒビ
ターによる治療において骨粗鬆症に伴う股関節骨折、手関節骨折、
脊椎骨折のリスク増加が報告されている。特に、高用量及び長期
間（1年以上）の治療を受けた患者で、骨折のリスクが増加した。

15.1.3 海外における主に入院患者を対象とした複数の観察研究
で、プロトンポンプインヒビターを投与した患者においてクロ
ストリジウム・ディフィシルによる胃腸感染のリスク増加が報
告されている。

15.2 非臨床試験に基づく情報
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3）。さらに、24ヵ月間強制経口投与した試験で、15mg/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瘍が認められ
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/日以上の群で網膜萎縮の発生頻度の増加が認められて
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。

16. 薬物動態
16.1 血中濃度
本剤の静脈内投与における血清中濃度には個体間で差が認められる。
CYP2C19の遺伝子タイプにより、本剤が速やかに代謝される群
（Extensive Metabolizer：EM）と緩やかに代謝される群（Poor 
Metabolizer：PM）に分類した健康成人男子12例（EM：8例、
PM：4例）を対象として、1回30mg1日2回を5日間点滴静注した
場合の血清中濃度は以下のとおりである4）。

CYP2C19の�
代謝型

AUC0-12

（ng・h/mL）
Cmax

（ng/mL）
T1/2

（h）

1日目 EM  4,386±1,335 2,262±354 1.5±0.4
PM 10,415±1,159 2,727±315 4.0±0.7

5日目 EM  4,939±1,541 2,414±406 1.6±0.5
PM 12,579±1,939 3,134±316 4.2±1.1

（平均値±標準偏差）
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16.3 分布
ランソプラゾールのヒト血清蛋白結合率は、0.05〜5μg/mLの濃
度範囲で約98%である5）（in vitro）。

16.4 代謝
ランソプラゾールは主にCYP2C19及びCYP3A4により代謝され
る6）（in vitro）。

16.5 排泄
健康成人男子（9例）に30mgを単回静脈内投与した時、尿中には
代謝物として排泄され、未変化体は認められなかった。投与終
了24時間後までの累積尿中排泄率は12〜17%である7）。

17. 臨床成績
17.1 有効性及び安全性に関する試験
17.1.1 国内第Ⅱ/Ⅲ相試験
出血を伴う消化性潰瘍等を対象とした臨床試験において、1回
30mg1日2回静脈内投与され止血効果が評価された203例のうち、
3日間（72時間）以内に止血が認められた症例は94.6%（192/203
例）である。203例中内視鏡的な前処置が行われなかった症例
は41例であり、3日間（72時間）以内に止血が認められた症例は
97.6%（40/41例）である。
副作用発現頻度は、自他覚的随伴症状及び臨床検査値異常変動
としてそれぞれ2.3%（5/221）、13.1%（29/221）であり、主な副作
用はALT上昇6.2%（13/211）、AST上昇5.7%（12/212）、LDH上
昇2.0%（4/200）、γ-GTP上昇1.5%（3/195）であった。
なお、背景因子別の発現率では、男性12.7%（21/166）、非高齢者
8.5%（14/165）、体重50.0kg以上60.0kg未満の層14.9%（11/74）、
体重60.0kg以上の層（体重が不明であった例を除く）10.0%

（10/100）と比べて、女性21.8%（12/55）、高齢者33.9%（19/56）、体
重50.0kg未満の層29.7%（11/37）でやや高かった8）-10）。［7.1 参照］

18. 薬効薬理
18.1 作用機序
本剤は胃粘膜壁細胞の酸生成部位へ移行した後、酸による転移
反応を経て活性体へと構造変換され、この酸転移生成物が酸生
成部位に局在してプロトンポンプとしての役割を担っているH+, 
K+-ATPaseのSH基と結合し、酵素活性を抑制することにより、
酸分泌を抑制すると考えられる11）,12）。
血液凝固能及び血小板凝集能は酸性条件下で強く障害され、さら
に血液凝固の結果として形成されたフィブリンは酸性条件下でペ
プシンにより溶解されることが報告されているが、本剤は胃内pH
を上昇させることにより血液凝固能及び血小板凝集能を改善し、
ペプシン活性を抑制して出血抑制作用を示すと考えられる13）。
また、胃の損傷粘膜の修復は酸性条件下で抑制されるが、本剤
は酸分泌を抑制することにより胃内pHを上昇させ、損傷粘膜の
修復を促進すると考えられる13）。

18.2 胃出血抑制作用
ラット（静脈内投与）において、脱血ショックによる胃出血に対
して抑制作用を示す14）。

18.3 胃粘膜損傷形成抑制作用
ラット（静脈内投与）において、アスピリン又はインドメタシン
による胃粘膜損傷の形成を抑制する15）。

18.4 胃酸分泌抑制作用（24時間胃内pHモニタリング）
健康成人への1回30mg1日2回静脈内投与により、持続的な胃酸
分泌抑制作用が認められる16）。また、静脈注射（約3分）又は点
滴静注（30分）において、24時間胃内pH4ホールディングタイム
（pH4以上の時間の割合）は同様である17）。
なお、本剤の代謝型が判定された健康成人への1回30mg1日2回
静脈内投与における酸分泌抑制効果（24時間ごとのpH4ホール
ディングタイム）は、1日目ではEM（57〜69%）、PM（90%）、5日
目ではEM（80〜88%）、PM（98%）である16）-19）。

19. 有効成分に関する理化学的知見
一般名：ランソプラゾール（Lansoprazole）
化学名：�（RS）-2-（{［3-Methyl-4-（2,2,2-trifluoroethoxy）pyridin-

2-yl］methyl}sulfinyl）-1H-benzimidazole
分子式：C16H14F3N3O2S
分子量：369.36
性　状：�白色～帯褐白色の結晶性の粉末である。N,N－ジメチル

ホルムアミドに溶けやすく、メタノールにやや溶けやす
く、エタノール（99.5）にやや溶けにくく、水にほとんど
溶けない。N,N-ジメチルホルムアミド溶液（1→10）は旋
光性を示さない。結晶多形が認められる。

構造式：

H
N

N
NS

O

O

F
F

F
H  C3

及び鏡像異性体 

22. 包装
10バイアル
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8）社内資料：注射用ランソプラゾールの臨床試験成績①（2006
年10月20日承認：CTD2.7.6.21）

9）社内資料：注射用ランソプラゾールの臨床試験成績②（2006
年10月20日承認：CTD2.7.6.23）

10）社内資料：注射用ランソプラゾールの臨床試験成績③（2006
年10月20日承認：CTD2.7.6.25）

11）社内資料：注射用ランソプラゾールの薬理試験に関するまと
め①（2006年10月20日承認：CTD2.6.2.1）

12）社内資料：注射用ランソプラゾールの薬理試験に関するまと
め②（2006年10月20日承認：CTD2.6.2.2）

13）社内資料：注射用ランソプラゾールの薬理試験に関するまと
め③（2006年10月20日承認：CTD2.4.2.1）

14）社内資料：注射用ランソプラゾールの胃出血抑制作用に関す
る検討（2006年10月20日承認：CTD2.6.2.2）

15）社内資料：注射用ランソプラゾールの胃粘膜損傷形成抑制作
用に関する検討（2006年10月20日承認：CTD2.6.2.2）

16）社内資料：注射用ランソプラゾールの胃酸分泌抑制作用に関
する検討①（2006年10月20日承認：CTD2.7.6.8）
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17）社内資料：注射用ランソプラゾールの胃酸分泌抑制作用に関
する検討②（2006年10月20日承認：CTD2.7.6.9）

18）社内資料：注射用ランソプラゾールの胃酸分泌抑制作用に関
する検討③（2006年10月20日承認：CTD2.7.6.7）

19）社内資料：注射用ランソプラゾールの胃酸分泌抑制作用に関
する検討④（2006年10月20日承認：CTD2.7.6.10）

24. 文献請求先及び問い合わせ先
T's製薬株式会社　ティーズDIセンター
〒451-0045　名古屋市西区名駅二丁目27番8号
TEL 0120-923-093
受付時間 9：00～17：30（土日祝日・弊社休業日を除く）

26. 製造販売業者等
26.1 製造販売元

26.2 販売
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