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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

（http://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 

ムコスタ錠100mgの有効成分であるレバミピドは、大塚製薬で合成・開発した新しい胃炎・胃潰瘍治療剤

である。 
ムコスタ錠100mgは、慢性胃潰瘍モデルであるラット酢酸潰瘍をスクリーニング系として用い、その治癒

を促進させる薬剤として選択され、1990年12月胃潰瘍治療剤として発売した。 
また、本剤は胃粘膜の内因性プロスタグランジン（PG）増加作用及び胃粘膜障害の発症因子の1つである

フリーラジカル抑制作用を有することから、胃炎への適応拡大が引き続き検討され、その結果、1994年6月
に胃炎※の効能・効果が追加された。 
また、1998年には「効能・効果」及び「用法・用量」に変更なしとの再審査結果が通知された。 
さらに2003年3月にはムコスタ顆粒20％が承認された。 
2009年9月に医療事故防止対策の一環として、ムコスタ錠100mgへの販売名の変更が承認され、2009年10
月にレバミピド錠（製剤）とレバミピド（原体）が第十五改正 日本薬局方（第二追補版）に収載された。

2009年11月には顆粒剤の服用時の苦味改善を目的とした処方変更の一部変更申請が承認された。 
なお、ムコスタ顆粒20％は販売を中止し、2024年3月31日に経過措置期間が終了したため、薬価基準から

削除された。 

2．製品の治療学的特性 

① 胃粘膜のPG増加作用・フリーラジカル抑制作用を併せ持つ初めての胃炎・胃潰瘍治療剤である

（13、14頁参照）。 
② NSAIDs※※やHelicobacter pylori などによる胃粘膜傷害を抑制する（13、14頁参照）。 
③ 胃潰瘍のQOUH※※※を高め、再発・再燃を抑制する（13頁参照）。 
④ 胃炎※、特にびらん・出血に対する有効性が認められている。 
⑤ 胃粘膜の炎症を制御し、粘膜機能を改善する（13、14頁参照）。 
⑥ 重大な副作用としてショック、アナフィラキシー、白血球減少、血小板減少、肝機能障害及び黄疸が

報告されている。（「Ⅷ．8．(1)重大な副作用と初期症状」の項参照）。 
 
※下記疾患の胃粘膜病変(びらん、出血、発赤、浮腫)の改善 
急性胃炎、慢性胃炎の急性増悪期 

※※NSAIDs：non-steroidal anti inflammatory drugs(非ステロイド性抗炎症薬)  
※※※QOUH：Quality of ulcer healing(潰瘍治癒の質) 

3．製品の製剤学的特性 

特記事項なし 

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 

医薬品リスク管理計画 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 

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 
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（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 

ムコスタ錠 100mg 

（2）洋名 

Mucosta tablets 100mg 

（3）名称の由来 

Mucosal ＋ stabilizer  
(粘膜)  (安定化)  

Gastric Mucosal Prostaglandin Inducer 
(胃) (粘膜) (プロスタグランジン) (誘導物質) 

2．一般名 

（1）和名（命名法） 

レバミピド（JAN） 

（2）洋名（命名法） 

Rebamipide（JAN、INN） 

（3）ステム（ｓｔｅｍ） 

該当しない 

3．構造式又は示性式 

 

4．分子式及び分子量 

分子式：C19H15ClN2O4 
分子量：370.79 

5．化学名（命名法）又は本質 

(2RS)-2-(4-Chlorobenzoylamino)-3-(2-oxo-1, 2-dihydroquinolin-4-yl)propanoic acid (IUPAC) 

6．慣用名、別名、略号、記号番号 

OPC-12759（治験番号） 
なお、一般名としてプロアミピド（proamipide）が使用されたことがある。 
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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 

本品は白色の結晶性の粉末であり、味は苦い。 

（2）溶解性 

本品は、N,N-ジメチルホルムアミドにやや溶けやすく、メタノール又はエタノール(99.5)に極めて溶

けにくく、水にほとんど溶けない。 

〔溶解性（25℃）〕 
溶媒 溶解度（g/mL） 

N, N-ジメチルホルムアミド 1.42×10-1 
メタノール 1.0×10-3 

エタノール（99.5） 6.4×10-4 
水 6×10-6 

（3）吸湿性 

〔相対湿度とレバミピドの水分の関係（37℃）〕 
相対湿度（%） 重量増加率（%） 

12 0.9 
21 1.3 
43 1.7 
62 1.9 
96 2.1 

（4）融点（分解点）、沸点、凝固点 

融点：約 291℃（分解） 

（5）酸塩基解離定数 

pKa=3.3（25℃） 

（6）分配係数 

〔クロロホルム／緩衝液及び 1-オクタノール／緩衝液における分配係数(25℃)〕 
pH 2.0 4.0 7.0 10.0 12.0 

クロロホルム/緩衝液* 0.69 0.07 <0.001 <0.001 <0.001 
1-オクタノール/緩衝液* 423 38 0.60 0.19 0.17 

* Britton-Robinson 緩衝液 

（7）その他の主な示性値 

旋光性：なし 
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2．有効成分の各種条件下における安定性 

〔有効成分の安定性〕 
試験の種類 保存条件 保存形態 保存期間 結 果 

長期保存試験 
30℃ 65%RH 二重ポリエチレン袋／ 

段ボール箱 
48 箇月 変化なし 

加速試験 40℃ 75%RH 
二重ポリエチレン袋／ 
段ボール箱 

6 箇月 変化なし 

苛

酷

試

験 

温度 50℃ ガラス容器（気密） 6 箇月 変化なし 
湿度 25℃ 75%RH ガラス容器（開放） 6 箇月 変化なし 

温・湿度 40℃ 75%RH 
ガラス容器（気密） 12 箇月 変化なし 
ガラス容器（開放） 4 週間 変化なし 

光 
室内散光 

740～880 lx 
ガラスシャーレ（開放） 6 箇月 

溶状の変化（微黄色の着

色を認めた）* 
測定項目：性状、確認試験、類縁物質、含量、乾燥減量、溶状等 
*：分解物として 4-クロロベンズアミド及び N-ホルミル-4-クロロクロルベンズアミドが検出されたが、 

その量は合計で 0.1％未満であった。 
 
日光下（シャーレ開放）保存で以下の分解物が認められた。4 週後の生成量は合計で 0.43％であった。 

 
〔強制分解における生成物〕 

3．有効成分の確認試験法、定量法 

〔確認試験法〕 

① 紫外吸収スペクトル 
日局一般試験法「紫外可視吸光度測定法」メタノール溶液（7→1000000） 
本品の参照スペクトルと比較 

② 赤外吸収スペクトル 
日局一般試験法「赤外吸収スペクトル測定法(1)臭化カリウム錠剤法」 
本品の参照スペクトルと比較 

③ 日局一般試験法「炎色反応試験(2)」 

〔定量法〕 

本品を乾燥し、その約 0.6g を精密に量り、N,N-ジメチルホルムアミド 60mL に溶かし、0.1mol/L 水酸

化カリウム液で滴定する（指示薬:フェノールレッド試液 2 滴）。ただし、終点は液の微黄色が無色に変

わるときとする。同様の方法で空試験を行い、補正する。 
0.1mol/L 水酸化カリウム液 1mL = 37.08mg C19H15ClN2O4 
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IV．製剤に関する項目 

1．剤形 

（1）剤形の区別 

ムコスタ錠 100 mg：フィルムコート錠 

（2）製剤の外観及び性状 

販売名 性状 外形 直径 
（mm） 

厚さ 
（mm） 

重さ 
（mg） 

ムコスタ錠 100mg 
白色のフィル

ムコート錠   
 8.1 3.4 約 175 

（3）識別コード 

該当しない 

（4）製剤の物性 

ムコスタ錠 100mg： 
・日局一般試験法 含量均一性試験により試験を行うとき、これに適合する。 
・日局一般試験法 溶出試験法により試験を行うとき、60 分間の溶出率は 75％以上である。 
（「9.溶出性」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 有効成分の含量 添加剤 
ムコスタ錠 100mg 1 錠中レバミピド

100mg 
結晶セルロース、ヒドロキシプロピルセルロー

ス、ステアリン酸マグネシウム、ヒプロメロー

ス、マクロゴール 6000、酸化チタン 

（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 

   
レバミピド m-クロロ異性体 レバミピド o-クロロ異性体 レバミピド脱ベンゾイル体 
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6．製剤の各種条件下における安定性 

〔ムコスタ錠 100mg の製剤の安定性〕 
試験の種類 保存条件 保存形態 保存期間 結   果 

長期保存試験 25℃ 60%RH 

PTP 包装（ポリプロピレン

／アルミ箔） 
（紙箱入り） 36 箇月 変化なし 

ポリエチレン容器 
（紙箱入り） 

相対比較試験 40℃ 75%RH 

PTP 包装（ポリプロピレン

／アルミ箔） 
（紙箱入り） 6 箇月 変化なし 

ポリエチレン容器 
（紙箱入り） 

苛

酷

試

験 

温度 50℃ 
PTP 包装（ポリ塩化ビニル

／アルミ箔) 
（紙箱入り） 

6 箇月 変化なし 

湿度 
25℃ 75%RH 

ポリエチレン容器 
（開放） 3 箇月 

変化なし 

30℃ 75%RH ガラス瓶（開放） 硬度低下＊＊ 

光 

室内散光 
600～830 lx 

PTP 包装（ポリ塩化ビニル

／アルミ箔) 6 箇月 変化なし 

日光照射 
約 8,100 Langley 

PTP 包装（ポリ塩化ビニル

／アルミ箔) 4 週間 2 週間後の試料より検出限界

程度の光分解物を認めた。 
白色蛍光灯 

1,000 lx ガラスシャーレ（開放）＊ 
50 日 

（120 万 lx・h） 変化なし 

測定項目：性状、硬度、崩壊試験、溶出試験、含量、分解物の検索（苛酷試験の 30℃ 75％RH 及び白色蛍光灯

1,000 lx は未測定） 
＊：ポリ塩化ビニリデンフィルムで覆う 

＊＊：3 箇月値が 30％以上の硬度低下を示したため、「硬度低下」と記載した。低下したが、保存期間中は 2.0kg 重

以上を維持した。 
＜参考＞ 

「錠剤・カプセル剤の無包装状態での安定性試験方法について（答申）」（平成 11 年 8 月 20 日 日本病院薬剤

師会）日本病院薬剤師会の評価基準において、硬度の変化あり（規格内）とは「硬度低下が 30％以上で硬度が

2.0kg 重以上の場合」とされている。 

7．調製法及び溶解後の安定性 

該当しない 

8．他剤との配合変化（物理化学的変化） 

該当しない 

9．溶出性 

ムコスタ錠 100mg：日局「レバミピド錠」による。 

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 

PTP：100 錠(10 錠×10)、500 錠(10 錠×50)、1,050 錠(21 錠×50) 
プラスチックボトル：500 錠 

（3）予備容量 

該当しない 
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（4）容器の材質 

ムコスタ錠 100mg 

包装形態 材質 
PTP ポリプロピレン、アルミ箔 

プラスチックボトル 
キャップ ポリプロピレン 
パッキン ポリエチレン、ポリプロピレン 
ボトル ポリエチレン 

11．別途提供される資材類 

該当資料なし 

12．その他 

該当しない 
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V．治療に関する項目 

1．効能又は効果 

〇胃潰瘍 

〇下記疾患の胃粘膜病変（びらん、出血、発赤、浮腫）の改善 

急性胃炎、慢性胃炎の急性増悪期 

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 

・胃潰瘍 

通常、成人には 1 回 1 錠（レバミピドとして 100mg）を 1 日 3 回、朝、夕及び就寝前に経口投与

する。 
・下記疾患の胃粘膜病変（びらん、出血、発赤、浮腫）の改善 

急性胃炎、慢性胃炎の急性増悪期 

通常、成人には 1 回 1 錠（レバミピドとして 100mg）を 1 日 3 回経口投与する。 

（2）用法及び用量の設定経緯・根拠 

・胃潰瘍 
二重盲検比較試験において、1 回 100 mg 1 日 3 回投与における有用性が確認されたため、用法及

び用量を設定した。（「V．5 (4) ② i)胃潰瘍」の項参照） 
・下記疾患の胃粘膜病変（びらん、出血、発赤、浮腫）の改善 

急性胃炎、慢性胃炎の急性増悪期 

二重盲検比較試験において、1 回 100 mg 1 日 3 回投与における有用性が確認されたため、用法及

び用量を設定した。（「V．5 (4) ② ii)急性胃炎・慢性胃炎の急性増悪期」の項参照） 

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 

該当しない 

（2）臨床薬理試験 

健康成人男性 25 例に対して、75～900mg を単回経口投与した結果、理学的検査、自覚症状及び臨床

検査値に異常は認められなかった。また、健康成人男性 12 例に対して、1 回 150mg 又は 300mg を

1 日 3 回、8 日間投与した結果も単回投与と同様であった 1）。 
岸清一郎ほか：臨床成人病．1989；19(3)：355-363． 

 
注意：本剤の承認されている用量は 1 回 100mg、1 日 3 回です。 
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（3）用量反応探索試験 

① 胃潰瘍 

胃潰瘍患者 138 例を対象に、1 回 100mg、200mg 又は 300mg を 1 日 3 回経口投与し、治療期間

を 12 週間として検討した結果、有用性には差がなく、本剤の胃潰瘍に対する最大投与量は、1 回

300mg を 1 日 3 回（900mg/日）と推定された 2）。 
竹本忠良ほか：臨床成人病．1989；19(4)：539-551． 

 
注意： 本剤の胃潰瘍で承認されている用法及び用量は「通常、成人には 1 回レバミピドとし

て 100mg を 1 日 3 回、朝、夕及び就寝前に経口投与」です。 
 

② 急性胃炎・慢性胃炎の急性増悪期※ 

胃炎患者 50 例を対象に、1 日量 300mg と 600mg との有用性を比較検討した結果、両群には差が

なかった。 
また、胃炎患者 81 例を対象に、1 回 100mg を朝、昼及び夕食後に服用する用法と 1 回 100mg を

朝、夕及び就寝前に服用する用法とについて治療期間を 4 週間として二重盲検比較試験にて検討

した結果、有用度に差は認められず、本剤の胃炎※に対する用法及び用量は、「1 回 100mg、1 日

3 回」が妥当であると判断された 3）。 
小林絢三ほか：臨床成人病．1993；23(7)：1003-1028． 

 
注意： 本剤の急性胃炎・慢性胃炎の急性増悪期で承認されている用法及び用量は「通常、成人

には 1 回レバミピドとして 100mg を 1 日 3 回経口投与」です。 

（4）検証的試験 

1）有効性検証試験 

①無作為化並行用量反応試験 
i）胃潰瘍 

胃潰瘍患者 62 例を対象に、1 回 30mg、100mg 又は 200mg を 1 日 3 回経口投与し、治療期間

を 12 週間として検討した結果、1 回 30mg 群は他の 2 用量群に比し、有用性が最も低かった 4）。 
また、胃潰瘍患者 175 例を対象に、1 回 30mg 又は 100mg を 1 日 3 回経口投与し、治療期間

を 8 週間として二重盲検比較試験にて検討した結果、100mg 投与群の内視鏡検査による治療

成績が、30mg 投与群より有意に優れていたため、本剤の至適用量が 1 回 100mg 1 日 3 回

（300mg/日、朝、夕及び就寝前）と推定された 5）。 
竹本忠良ほか：臨床成人病．1989；19(5)：739-751． 
竹本忠良ほか：臨床成人病．1989；19(5)：753-775． 

 
注意： 本剤の胃潰瘍で承認されている用法及び用量は「通常、成人には 1 回レバミピドとして

100mg を 1 日 3 回、朝、夕及び就寝前に経口投与」です。 

 
ii）急性胃炎・慢性胃炎の急性増悪期※ 

胃炎患者 116 例を対象に、1 回 50mg 又は 100mg を 1 日 3 回経口投与し、治療期を 4 週間と

して二重盲検比較試験で検討した結果、100mg 投与群の内視鏡検査による治療成績が 50mg 投

与群より有意に優れていたため、胃炎に対する至適用量は 1 回 100mg を 1 日 3 回（300mg/
日）と推定された 6）。 

竹本忠良ほか：臨床成人病．1993；23(8)：1163-1190． 
 

注意： 本剤の急性胃炎・慢性胃炎の急性増悪期で承認されている用法及び用量は「通常、成人

には 1 回レバミピドとして 100mg を 1 日 3 回経口投与」です。 
 

 
※：下記疾患の胃粘膜病変(びらん、出血、発赤、浮腫)の改善 

急性胃炎、慢性胃炎の急性増悪期 
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②比較試験 

i）胃潰瘍 
・胃潰瘍患者 266 例を対象に、本剤 1 日用量として 300mg、900mg 及び対照薬を、治療期間

を 12 週間として、二重盲検比較試験にて検討したところ、本剤の有用性が確認された。 
・胃潰瘍患者 337 例を対象に本剤 1 日用量として 300mg 及び対照薬を、治療期間を 12 週間と

して、二重盲検比較試験にて検討したところ、本剤の有用性が確認された。 
 

注意： 本剤の胃潰瘍で承認されている用法及び用量は「通常、成人には 1 回レバミピドとして

100mg を 1 日 3 回、朝、夕及び就寝前に経口投与」です。 
 

ii）急性胃炎・慢性胃炎の急性増悪期※ 
・胃炎患者 372 例を対象に、本剤 1 日用量として 300mg 及び対照薬を、治療期間を 4 週間と

して、二重盲検比較試験にて検討したところ、本剤の有用性が確認された。 
・胃炎患者 114 例を対象に、本剤 1 日用量として 300mg 及び対照薬を、治療期間を 2 週間（最

長 4 週間）として、二重盲検比較試験にて検討したところ、本剤の有用性が確認された。 
 

注意： 本剤の急性胃炎・慢性胃炎の急性増悪期で承認されている用法及び用量は「通常、成人

には 1 回レバミピドとして 100mg を 1 日 3 回経口投与」です。 
 

2）安全性試験 

該当資料なし 

（5）患者・病態別試験 

① 胃潰瘍 
該当資料なし 

② 急性胃炎・慢性胃炎の急性増悪期※ 
・肝疾患を合併した胃炎患者での検討 
肝硬変又は慢性肝炎を合併した胃炎患者 24 例を対象に、1 日量として本剤 300mg 投与にて検討し

た結果、本剤の有用性が確認された 7）。 
・非ステロイド性抗炎症剤（NSAIDs）による胃粘膜傷害患者での検討 
非ステロイド性抗炎症剤（NSAIDs）による胃粘膜傷害患者 58 例（有用性解析症例：46 例）を対

象に、1 日量として本剤 300mg 投与、治療期間を 8 週間として検討した結果、本剤の有用性が確

認された 8）。 
吉田行雄ほか：臨床成人病．1993；23(5)：691-705． 
北神敬司ほか：臨床成人病．1993；23(9)：1477-1488． 

（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） 

平成 2 年 9 月より平成 8 年 9 月までに実施されたムコスタ錠 100mg の使用成績調査における有

効性評価症例は胃潰瘍 5,878 例、胃炎 2,460 例であった。その内訳を下記に示す。 
 
胃潰瘍に対する本剤の全般改善度の改善以上の改善率は 90.9％（5,283/5,814 例）であり、また、

不変と悪化を合わせた無効率は 1.5％（89/5,814 例）であった。（判定不能 64 例を除く） 
 
 
 
 
※：下記疾患の胃粘膜病変(びらん、出血、発赤、浮腫)の改善 

急性胃炎、慢性胃炎の急性増悪期 
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〔胃潰瘍に対する全般改善度及び占有率〕 

 著明改善 改善 やや改善 不変 悪化 判定不能 計 

症例数 2,814 2,469 442 72 17 64 5,878 

占有率

 
改善率 90.9％ －－ 無効率 1.5％ －－ －－ 

 
胃炎に対する本剤の全般改善度の改善率は 92.3％（2,241/2,429 例）であり、また、不変と悪

化を合わせた無効率は 7.7％（188/2,429 例）であった。（判定不能 31 例を除く） 
 

〔胃炎に対する全般改善度及び占有率〕 

 改善 不変 悪化 判定不能 計 

症例数 2,241 180 8 31 2,460 

占有率

 
改善率 92.3％ 無効率 7.7％ －－ －－ 

 
② 製造販売後臨床試験（市販後臨床試験） 

Helicobacter pylori 除菌療法に引き続き本剤を投与した場合の胃潰瘍治療効果に及ぼす影響

を検討する目的で Helicobacter pylori 陽性胃潰瘍患者を対象にプラセボ対照多施設共同二重

盲検比較試験を実施した。その結果、プロトコール適合例において本剤の胃潰瘍治癒率はプラ

セボの治癒率に比較し有意に高かった。また、本剤の有害事象の発現頻度はプラセボと同程度

でありその大半は下痢、味覚異常という除菌療法に基づくものであった 9）。 

Terano, A. et al.: J Gastroenterol. 2007；42(8)：690-693． 
 

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 

①胃潰瘍の治療効果 2,4,5,10） 
胃潰瘍に対する最終内視鏡判定は治癒 60%（200/335 例）、略治以上 67%（224/335 例）であった。 
また、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。更に、本剤 1 日用量 300mg
で治癒した症例のうち 67 例を 6 カ月間追跡調査した結果、再発が認められた症例は 4 例であり、

再発率は約 6%であった。 
竹本忠良ほか：臨床成人病．1989；19(4)：539-551． 
竹本忠良ほか：臨床成人病．1989；9(5)：739-751． 
竹本忠良ほか：臨床成人病．1989；19(5)：753-775． 
浅香正博ほか：臨床成人病．1989；19(8)：1407-1416． 

 
②急性胃炎、慢性胃炎の急性増悪期※の治療効果 3,6） 
急性胃炎、慢性胃炎の急性増悪期を対象とした試験での全般改善率は 80%（370/461 例）、最終内

視鏡判定における中等度以上の改善率は 76%（351/461 例）であった。また、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。 
竹本忠良ほか：臨床成人病．1993；23(8)：163-1190． 
小林絢三ほか：臨床成人病．1993；23(7)：1003-1028． 

 
 
 
 
 
※：下記疾患の胃粘膜病変(びらん、出血、発赤、浮腫)の改善 

急性胃炎、慢性胃炎の急性増悪期 
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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 

セトラキサート塩酸塩、テプレノン、ソファルコン 等 
注意：関連のある化合物の効能又は効果等は、最新の電子添文を参照すること。 

2．薬理作用 

（1）作用部位・作用機序 

作用部位：胃 
作用機序：「VI.(2) 薬効を裏付ける試験成績」の項参照 
 

 

（2）薬効を裏付ける試験成績 

① 実験胃潰瘍に対する抑制作用及び治癒促進作用 11～13） 
ラットにおいて、水浸拘束ストレス潰瘍、アスピリン潰瘍、インドメタシン潰瘍、ヒスタミン潰

瘍、セロトニン潰瘍、幽門結紮潰瘍及び活性酸素が関与していると考えられる虚血－再灌流、血

小板活性化因子（PAF）、ジエチルジチオカルバメイト（DDC）、ストレス・インドメタシンによ

る胃粘膜傷害を抑制する。また、ラット酢酸潰瘍の治癒を促進し、潰瘍作製後 120～140 日目に

みられる再発・再燃を抑制した。 

② 実験胃炎に対する抑制作用及び治癒促進作用 14,15） 
ラットにおいて、胆汁酸の主成分の一つであるタウロコール酸で誘発した実験胃炎の発生を抑制

するとともに治癒促進効果を有した。 



 VI．薬効薬理に関する項目  

－14－ 

③ 胃粘膜プロスタグランジン増加作用 16～18） 

ラットにおいて、胃粘膜内プロスタグランジン E2含量を増加させる。また、胃液中のプロスタグ

ランジン E2、I2を増加させるとともに、プロスタグランジン E2の代謝産物である 15-ケト-13,14-
ジヒドロプロスタグランジン E2も増加させた。 
健康成人男性において、胃粘膜プロスタグランジン E2含量を増加させ、エタノール負荷による胃

粘膜傷害に対する抑制作用を示した。 

④ 胃粘膜保護作用 16,18～22） 

ラットにおいて、エタノール、強酸及び強アルカリによる胃粘膜傷害を抑制する。また、ウサギ

胎児由来の培養胃粘膜上皮細胞において、アスピリン及びタウロコール酸（胆汁酸の主成分の一

つ）による細胞障害を抑制した。 
健康成人男性において、アスピリン、エタノール、塩酸-エタノール負荷による胃粘膜傷害を抑制

した。 

⑤ 胃粘液量増加作用 23～25） 

ラットにおいて、粘液高分子糖タンパクの生合成酵素活性を高め、胃粘膜被覆粘液量及び可溶性

粘液量を増加させた。なお、可溶性粘液増加作用に内因性プロスタグランジンは関与しなかった。 

⑥ 胃粘膜血流量増加作用 20） 
ラットにおいて、胃粘膜血流量を増加させ、脱血による血行動態の障害を改善した。 

⑦ 胃粘膜関門に対する作用 26） 
ラットにおいて胃粘膜電位差に対してほとんど作用を示さないが、エタノールによる胃粘膜電位

差の低下を抑制した。 

⑧ 胃アルカリ分泌亢進作用 27） 
ラットにおいて、胃アルカリ分泌を亢進した。 

⑨ 胃粘膜細胞回転賦活作用 28） 
ラットにおいて、胃粘膜細胞新生能を賦活し、被蓋上皮細胞数を増加させた。 

⑩ 損傷胃粘膜修復作用 29,30） 

ウサギ培養胃粘膜上皮細胞を用いた創傷修復モデルにおいて、胆汁酸及び過酸化水素によって遅

延した修復過程を正常化した。 

⑪ 胃酸分泌に対する作用 31） 
ラットにおいて、基礎胃液分泌にほとんど作用を及ぼさず、また、刺激胃酸分泌に対しても抑制

作用を示さなかった。 

⑫ 活性酸素に対する作用 32～36） 

本剤はヒドロキシルラジカルを直接消去し、また、多形核白血球のスーパーオキシド産生を抑制

した。In vitro において、Helicobacter pylori による好中球からの活性酸素種産生による胃粘膜

細胞傷害を抑制する。また、ストレス・インドメタシンを負荷したラットの胃粘膜傷害を抑制す

ると同時に胃粘膜中の過酸化脂質含量を低下させた。 

⑬ 胃粘膜への炎症性細胞浸潤に対する作用 14,37,38） 

ラットのタウロコール酸（胆汁酸の主成分の一つ）誘発胃炎モデル、NSAIDs 胃粘膜傷害モデル、

虚血－再灌流モデルにおいて、炎症性細胞浸潤を抑制した。 

⑭ 胃粘膜における炎症性サイトカイン（インターロイキン-8）に対する作用 39,40） 

Helicobacter pylori によるヒト胃粘膜上皮細胞からのインターロイキン-8（IL-8）産生増加を抑

制する。また、上皮細胞内の NF-κB の活性化及び IL-8 mRNA の発現を抑制した（in vitro）。 

（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 健康成人男性 

健康成人男性 27 例にムコスタ錠 100mg を空腹時に単回経口投与した場合の薬物動態パラメー

タを以下に示す 41）。 
 
〔レバミピドの薬物動態パラメータ〕 

 tmax 

（時間） 
Cmax 

（μg/L） 
t1/2 

（時間） 
AUC24h 

（μg/L・h） 
ムコスタ錠 100mg 2.4±1.2 216±79 1.9±0.7 874±209 

（Mean±S.D.、n＝27、t1/2 は 12 時間までの値より算出した） 
 

② 腎機能障害患者 
腎機能障害被験者にレバミピド 100mg を単回経口投与後の薬物動態を検討したところ、健康成人

に比べ血漿中濃度の上昇及び消失半減期の遅れが認められた 42）。 
③ 透析患者 

透析患者に連続投与したときの定常状態における血漿中濃度は、単回投与時から推定できる血漿

中濃度と一致したことにより、蓄積性はないものと考えられた 43）。 

（3）中毒域 

該当資料なし 

（4）食事・併用薬の影響 

健康成人男性 6 例にレバミピド 150mg を単回経口投与した場合、食事により吸収の遅延傾向がみら

れたが、バイオアベイラビリティに影響は認められなかった 1）。 
 

 
〔健康成人男性 6 例の摂食時における血漿中レバミピド濃度推移〕 

 
注意：本剤の承認されている用量は 1 回 100mg、1 日 3 回です。 
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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 

腎クリアランス：273mL/min(150mg 投与時)1） 
 

注意：本剤の承認されている用量は 1 回 100mg、1 日 3 回です。 

（5）分布容積 

該当資料なし 

（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 

主要吸収部位は小腸上部である 44）。 

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 

妊娠ラットにレバミピドを経口投与したときの胎盤通過性試験において、投与後 15 分の放射能の胎

児への分布は母体血漿中濃度に比較して約 10％であり、その消失は速やかであった 45）。 

（3）乳汁への移行性 

動物実験（ラット）で乳汁中へ移行することが報告されている 45）。 

（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 

・ 健康成人にレバミピドを 100mg 単回経口投与したところ、レバミピドは胃粘膜に高濃度分布

した 46）。 
・ 慢性胃炎患者 32 例を対象に、レバミピド 100mg を空腹下で単回投与後、胃粘膜と血液を採取

し薬物濃度を測定した結果、平均胃粘膜内薬物濃度（投与後 30～120 分）（n=20）：60.0±
109.8μg/g tissue、平均血清中薬物濃度（投与後 30～120 分）（n=18）：0.25±0.23μg/mL で

あった 47）。 
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〔慢性胃炎患者におけるレバミピドの胃粘膜内及び血中濃度〕 

 
・ レバミピドは正常胃粘膜では表層上皮細胞、酢酸潰瘍作製後の胃粘膜では粘膜固有層に浸潤した

炎症性細胞に特異的な結合が確認された（in vitro）48）。 
・ ラットに 14C で標識したレバミピドを 10mg/kg の用量で単回あるいは 1 日 1 回、21 日間反復経

口投与したときの放射能の組織内分布を調べたところ、消化管、腎臓及び肝臓への分布は血漿に比

べて高かったが、眼球及び脳への分布は低かった。 
反復投与時の組織内放射能濃度を単回投与時と比較したところ、反復投与後の組織内放射能濃度

移行のパターンに明らかな変化はみられず、蓄積性は認められなかった 49）。 

（6）血漿蛋白結合率 

レバミピドのヒト血漿蛋白結合率を in vitro で検討した結果、0.05～5μg/mL の濃度において 98.4
～98.6%であった 49）。 

6．代謝 

（1）代謝部位及び代謝経路 

代謝部位： 肝 
代謝経路： ヒトにレバミピドを経口投与した時、OPC-22285（8 位水酸化体）が投与量の 0.026％排泄

された。また、わずかではあるが、OPC-22285 のグルクロナイドの存在も推測された 50）。 
ラット、イヌ及びヒトにレバミピドあるいは 14C-レバミピドを経口投与し、血漿中及び尿

中、糞中の代謝産物を検討した。同定された主な代謝産物の構造式及び推定代謝経路を図

に示す 50,51）。 
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〔レバミピドの推定代謝経路〕 

（2）代謝に関与する酵素（ＣＹＰ等）の分子種、寄与率 52） 

CYP3A4 により、8 位水酸化体が生成した。 

   
〔CYP 阻害活性に関する実験系の解説〕 
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レバミピドは各種チトクローム P-450 に対して酵素阻害作用を示さなかった。（in vitro） 
 

 
〔cDNA 由来ヒトチトクローム P-450 発現ミクロソームの薬物代謝に対する 
レバミピドの作用（in vitro）〕 

（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 

8 位水酸化体（OPC-22285）のラット胃潰瘍モデルに対する抗潰瘍作用は、レバミピドより弱かった 53）。 
〈活性代謝物の速度論的パラメータ〉 
健康成人男性にレバミピド 600mg を単回経口投与した場合、血漿中には主に未変化体として存在

し、代謝産物として 8 位水酸化体が尿中に確認されたが、その量は投与量の約 0.03％であった 50）。 
 

注意：本剤の承認されている用量は 1 回 100mg、1 日 3 回です。 

7．排泄 

排泄部位及び経路：レバミピドは尿中に排泄される 1）。 
排泄率：健康成人男性にレバミピド 100mg を経口投与した場合、投与 6 時間後に尿中に投与量の約 10%

が排泄された 54）。 
ラット及びイヌに 14C-レバミピドをそれぞれ 10mg/kg の用量で経口投与した場合、尿中及び糞

中にラットではそれぞれ投与量の約 5%及び 93%、イヌでは約 16%及び 83%が排泄された 49）。 

8．トランスポーターに関する情報 

In vitro 試験の結果、レバミピドは MRP4（Multidrug Resistance-Associated Protein 4）トランスポー

ターで輸送されることが示された 55）。 
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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） 

本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者 
（解説） 

過敏症の既往歴のある患者に本剤を再投与して過敏症が再発した症例が報告されたため。 

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 

設定されていない 

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 

設定されていない 

（2）腎機能障害患者 

設定されていない 

（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 
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。動物実験（ラット）で胎児への移行が報告されている。 
（解説） 

「Ⅶ．5．(2)血液－胎盤関門通過性」の項参照 

（6）授乳婦 

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。動物実験

（ラット）で乳汁中への移行が報告されている。 
（解説） 

「Ⅶ．5．(3)乳汁への移行性」の項参照 

（7）小児等 

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。 
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（解説） 
本剤は小児等を対象とした臨床試験は実施していない。 
なお、使用成績調査において 15 歳未満の小児 12 例（胃潰瘍 2 例、胃炎 10 例）に使用されたが、いず

れも副作用の報告はなかった。 

（8）高齢者 

9.8 高齢者 
消化器症状等の副作用に注意すること。一般に生理機能が低下している。 

（解説） 
「高齢者への投与に関する医療用医薬品の使用上の注意の記載について」（1992 年 4 月 1 日薬安第 30
号）に基づき記載した。 
なお、使用成績調査において 65 歳以上の高齢者での副作用発現割合は、胃潰瘍で 0.22％、胃炎で 0.46％
であり、いずれも成人の発現割合との有意差はなかった。 

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。 

（1）重大な副作用と初期症状 

11.1 重大な副作用 

11.1.1 ショック、アナフィラキシー（いすれも頻度不明） 
（解説） 

本剤の投与症例で、ショック、アナフィラキシー様症状の発現が報告されたため。 
ショック、アナフィラキシー様症状が疑われる場合には、投与を中止し、適切な処置を行うこと。 

11.1.2 白血球減少、血小板減少（いすれも頻度不明） 
（解説） 

本剤の投与症例で、高度な白血球減少（2,000/mm3 未満）、高度な血小板減少（50,000/mm3 未満）

の発現が報告されたため。 

11.1.3 肝機能障害、黄疸（いすれも頻度不明） 
AST、ALT、γ-GTP、Al-P の上昇等を伴う肝機能障害、黄疸があらわれることがある。 

（解説） 
本剤の投与症例で、AST：500U/L 以上、ALT：500U/L 以上やビリルビン高値等の重篤な肝機能障

害、黄疸の発現が報告されたため。 
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（2）その他の副作用 

11.2 その他の副作用 

種類/頻度 0.1～0.5％未満 0.1%未満 頻度不明 

過敏症 発疹 そう痒感、薬疹様湿疹

等の過敏症状 
蕁麻疹 

精神神経系   しびれ、めまい、眠気 
消化器 便秘、腹部膨満感、下

痢、味覚異常 
嘔気、胸やけ、腹痛、げ

っぷ 
口渇、嘔吐 

肝臓注)  AST、ALT の上昇 γ-GTP、Al-P の上昇 
血液   血小板減少、白血球減少、

顆粒球減少 
その他  浮腫、咽頭部異物感 乳腺腫脹、乳房痛、女性化

乳房、乳汁分泌誘発、動

悸、発熱、顔面潮紅、舌の

しびれ、咳、息苦しい、脱

毛、月経異常、BUN 上昇 
注）トランスアミナーゼが著しく上昇した場合や発熱、発疹等が同時に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。 
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◆副作用頻度一覧表等 

〔副作用発現状況一覧表〕 
時 期 

 

承認時 市販後調査の累計 

合計 
胃潰瘍 胃炎 胃潰瘍 胃炎 

調査症例数 745 699 6,095 2,508 10,047 
副作用発現症例数 17 7 22 8 54 
副作用発現件数 21 8 28 9 66 
副作用発現症例率（％） 2.28 1.00 0.36 0.32 0.54 
副作用の種類 副作用発現件数(％) 
皮膚・皮膚付属器障害  
湿疹 1(0.13) － － － 1(0.01) 
顔面そう痒症 － － 1(0.02) － 1(0.01) 
そう痒感 － 1(0.04) 1(0.02) － 2(0.02) 
発疹 1(0.13) 1(0.14) － 1(0.04) 3(0.03) 
痒疹 － － 1(0.02) － 1(0.01) 

その他の特殊感覚障害 

 
 

苦味 － 2(0.29) － － 2(0.02) 
消化管障害  
嘔気 － － 2(0.03) 1(0.04) 3(0.03) 
嘔吐 － － － 1(0.04) 1(0.01) 
悪心 1(0.13) － 1(0.02) － 2(0.02) 
げっぷ 1(0.13) － － 1(0.04) 2(0.02) 
胸やけ 1(0.13) － － － 1(0.01) 
胃出血 1(0.13) － － － 1(0.01) 
腹痛 1(0.13) － － － 1(0.01) 
便秘 4(0.54) 1(0.14) 1(0.02) 3(0.12) 9(0.09) 
下痢 － 2(0.29) － － 2(0.02) 
排便回数増加 － － － 1(0.04) 1(0.01) 
腹部膨満感 4(0.54) － － － 4(0.04) 

肝臓・胆管系障害  
AST（GOT）上昇 1(0.13) － 3(0.05) － 4(0.04) 
ALT（GPT）上昇 1(0.13) － 4(0.07) － 5(0.05) 
γ-GTP 上昇 － － 2(0.03) － 2(0.02) 
肝機能障害 － － 1(0.02) 1(0.04) 2(0.02) 

代謝・栄養障害  
BUN 上昇 － － 2(0.03) － 2(0.02) 
Al-P 上昇  － － 2(0.03) － 2(0.02) 

呼吸器系障害  
咽喉頭異物感 1(0.13) － － － 1(0.01) 
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時 期 

 

承認時 市販後調査の累計 

合計 
胃潰瘍 胃炎 胃潰瘍 胃炎 

白血球・網内系障害  
白血球分画異常 1(0.13) － － － 1(0.01) 
白血球減少（症） － － 2(0.03) － 2(0.02) 
リンパ球増多（症） 1(0.13) － 1(0.02) － 2(0.02) 

血小板・出血凝血障害  
血小板増加 － － 1(0.02) － 1(0.01) 

泌尿器系障害      
尿蛋白陽性 － － 1(0.02) － 1(0.01) 

女性生殖（器）障害  
月経周期短縮 － － 1(0.02) － 1(0.01) 

一般的全身障害  
顔面浮腫 1(0.13) － 1(0.02) － 2(0.02) 
ヒリヒリ感 － 1(0.14) － － 1(0.01) 

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。 
（解説） 

日薬連発第 54 号（平成 31 年 1 月 17 日付）に基づき、PTP 誤飲対策の一環として記載した。 

12．その他の注意 

（1）臨床使用に基づく情報 

設定されていない 

（2）非臨床試験に基づく情報 

設定されていない 
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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」の項参照 

（2）安全性薬理試験 

レバミピドは経口投与された時、中枢神経系、呼吸及び循環器系、消化器系、平滑筋及び末梢神経系

等に対してほとんど影響を及ぼさなかった 56）。 

（3）その他の薬理試験 

副次的薬理試験 

① 好中球活性化（接着分子発現）に対する抑制作用（in vitro）57） 
② 好中球の血管内皮への接着抑制作用（in vitro）57） 

③ 好中球エラスターゼ放出抑制作用（in vitro）37） 

④ H. felis 感染による胃粘膜の物質透過性亢進に対するレバミピドの作用（ex vivo）58,59） 

2．毒性試験 

（1）単回投与毒性試験 

〔LD50（mg/kg）〕60） 

動物 性 経口 筋肉内 皮下 静脈内 

マウス 
（ICR 系） 

雄 >5,000 1,353 2,637 500～700 

雌 >5,000 1,574 2,000～4,000 572 

ラット 
（SD 系） 

雄 >5,000 >2,000 2,000～4,000 807 

雌 >5,000 >2,000 >4,000 約 700 

ウサギ 
（NZW 系） 

雄 >3,000 － － － 

雌 >3,000 － － － 

イヌ 
（ビーグル犬） 

雄 >2,000 － － － 

雌 >2,000 － － － 

（2）反復投与毒性試験 

52 週間経口投与試験では、SD 系ラット、ビーグル犬ともにいずれの測定、検査にも本剤に起因する

変化は認められず、無毒性量は 1,000mg/kg/day と推定された 61,62）。 

（3）遺伝毒性試験 

微生物によるDNA損傷修復試験及び微生物又はマウス由来培養細胞を用いる遺伝子変異試験結果は

陰性であった。チャイニーズハムスター卵巣由来培養細胞による染色体異常試験は陽性であったが、

ラットを用いた小核試験は陰性であった 63～70）。 

（4）がん原性試験 

マウス及びラットにそれぞれ最高 1,500 及び 2,000mg/kg を 2 年間混餌投与した結果、いずれの動物

種においてもがん原性は認められなかった 71,72）。 

（5）生殖発生毒性試験 

妊娠前及び妊娠初期投与試験（SD 系ラット：30～1,000mg/kg/day）、器官形成期投与試験（SD 系ラッ

ト：30～1,000mg/kg/day、NZW 系ウサギ：10～300mg/kg/day）並びに周産期及び授乳期投与試験

（SD 系ラット：10～1,000mg/kg/day）とも特記すべき所見は認められなかった 73～76）。 
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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抗原性 
全身性アナフィラキシー反応、シュルツ・デール反応、受身皮膚アナフィラキシー反応及びゲル内

免疫拡散法のいずれの試験においても抗原性は認められなかった 77）。 
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X．管理的事項に関する項目 

1．規制区分 

製剤：ムコスタ錠 100mg 該当しない 

有効成分：レバミピド 該当しない 

2．有効期間 

36 箇月 

3．包装状態での貯法 

室温保存 

4．取扱い上の注意 

該当しない 

5．患者向け資材 

患者向医薬品ガイド：なし 
くすりのしおり：あり 

6．同一成分・同効薬 

同一成分薬：ムコスタ点眼液 UD 2％ 
同効薬：セトラキサート塩酸塩、テプレノン、ソファルコン 等 

7．国際誕生年月日 

1990 年 9 月 28 日（日本） 

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 

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 

ムコスタ錠100mg 
2009年6月30日 

〔販売名変更による〕 
22100AMX01561000 

2009年9月25日 
〔販売名変更による〕 

1990年12月3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 

追加年月日 1994 年 6 月 1 日 
追加効能・効果 下記疾患の胃粘膜病変(びらん、出血、発赤、浮腫)の改善 

  急性胃炎、慢性胃炎の急性増悪期 
追加用法・用量 通常、成人には 1 回レバミピドとして 100mg を 1 日 3 回経口投与する。 

10．再審査結果、再評価結果公表年月日及びその内容 

再審査結果通知年月日：1998 年 3 月 12 日 
再 審 査 結 果 公 表 内 容：薬事法第 14 条第 2 項各号(承認拒否理由)のいずれにも該当しない〔効能・

効果及び用法・用量に変更なし〕 
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11．再審査期間 

効能・効果 再審査期間 
胃潰瘍 6 年(1990 年 9 月 28 日～1996 年 9 月 27 日) 
下記疾患の胃粘膜病変（びらん、出血、発赤、浮腫）

の改善 
  急性胃炎、慢性胃炎の急性増悪期 

残余期間(1994 年 6 月 1 日～1996 年 9 月 27 日) 

12．投薬期間制限に関する情報 

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。 

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 

ムコスタ錠 100mg 2329021F1102 2329021F1102 104528401 620452801 

14．保険給付上の注意 

該当しない 
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2．その他の参考文献 
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XII．参考資料 

1．主な外国での発売状況 

発売国 販売名 会社名 剤形 
(規格) 発売年月 効能効果 

韓国 

MUCOSTA 

Korea Otsuka  
Pharmaceutical 
Co., Ltd. 錠剤 

(100mg) 1993 年 9 月 

•Gastric ulcers 
•Treatment of gastric mucosal lesions 

(erosion, bleeding, redness and 
edema) in the following disease: acute 
gastritis and acute exacerbation of 
chronic gastritis. 

Mucosta SR 徐放錠 
(150mg) 2021 年 4 月 

•Treatment of gastric mucosal lesions 
(erosion, bleeding, redness and 
edema) in the following disease: acute 
gastritis and acute exacerbation of 
chronic gastritis. 

中国 Mucosta 
Zhejiang Otsuka  
Pharmaceutical 
Co., Ltd. 

錠剤 
(100mg) 2004 年 5 月 

•Gastric ulcers 
•Treatment of gastric mucosal lesions 

(erosion, bleeding, redness, and 
edema) in the following conditions; 
acute gastritis and acute exacerba-
tion of chronic gastritis 

カンボジア MUCOSTA 
Korea Otsuka  
Pharmaceutical 
Co., Ltd. 

錠剤 
(100mg) 2005 年 10 月 

•Gastric ulcers 
•Treatment of gastric mucosal lesions 

(erosion, bleeding, redness, and 
edema) in the following conditions; 
acute gastritis and acute exacerba-
tion of chronic gastritis 

エジプト MUCOSTA 
Egypt Otsuka  
Pharmaceutical  
Co., S.A.E. 

錠剤 
(100mg) 2006 年 9 月 

•Gastric ulcers 
•Treatment of gastric mucosal lesions 

(erosion, bleeding, redness, and 
edema) in the following conditions; 
acute gastritis and acute exacerba-
tion of chronic gastritis 

インドネシア MUCOSTA P. T. Otsuka In-
donesia 

錠剤 
(100mg) 2003 年 5 月 

•Gastric ulcers 
 In combination with offensive factor 

inhibitors (Proton Pump Inhibitors, 
Anticholinergic, H2-antagonist). 

•Gastritis 

マレーシア MUCOSTA 
A. Menarini 
Singapore Pte 
Ltd. 

錠剤 
(100mg) 2008 年 8 月 

•Gastric ulcers 
•Treatment of gastric mucosal lesions 

(erosion, bleeding, redness and 
edema) in the following conditions: 
acute gastritis and acute exacerba-
tion of chronic gastritis. 

フィリピン Mucosta 

Otsuka  
(Philippines)  
Pharmaceuti-
cal,Inc. 

錠剤 
(100mg) 2003 年 3 月 

•Indicated for the treatment of gastric 
mucosal lesions (erosion, bleeding, 
redness, and edema) in the following 
conditions: acute gastritis and acute 
exacerbation of chronic gastritis. 

•Indicated for gastric ulcer. 
•Indicated for NSAID-induced gas-

tropathy and enteropathy. 

タイ MUCOSTA 
Thai Otsuka  
Pharmaceutical 
Co., Ltd. 

錠剤 
(100mg) 2005 年 8 月 

•Gastric ulcers 
•Treatment of gastric mucosal lesions 

(erosion, bleeding, redness, and 
edema) in the following conditions; 
acute gastritis and acute exacerba-
tion of chronic gastritis 

•Prevention of NSAIDs-induced ulcers 

ベトナム MUCOSTA 
Otsuka Phar-
maceutic al 
Co., Ltd. 

錠剤 
(100mg) 2006 年 3 月 

•Gastric ulcers 
•Treatment of gastric mucosal lesions 

(erosion, bleeding, redness and 
edema) in the following conditions: 
acute gastritis and acute exacerba-
tion of chronic gastritis 
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発売国 販売名 会社名 剤形 
(規格) 発売年月 効能効果 

マカオ MUCOSTA Not Applicable 
(Listing product) 

錠剤 
(100mg) 2016 年 2 月 

•Gastric ulcers 
•Treatment of gastric mucosal lesions 

(erosion, bleeding, redness and 
edema) in the following conditions: 
acute gastritis and acute exacerba-
tion of chronic gastritis 

下線部：日本と異なる効能効果 

2．海外における臨床支援情報 

該当資料なし 
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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 

粉砕して投与する方法は承認された用法及び用量外の使用方法であり推奨しない。また、粉砕した製

品での薬物動態等のデータはない。 

（2）崩壊・懸濁性及び経管投与チューブの通過性 

懸濁して投与する方法は承認された用法及び用量外の使用方法であり推奨しない。また、懸濁した製

品での薬物動態等のデータはない。 
 

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については、表紙の「問い合わせ窓口」に

個別に照会すること。 

2．その他の関連資料 

該当資料なし 
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