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IF 利用の手引きの概要　 ー日本病院薬剤師会ー

1．医薬品インタビューフォーム作成の経緯

当該医薬品について製薬企業の医薬情報担当者（以下，MR と略す）等にインタ

ビューし，当該医薬品の評価を行うのに必要な医薬品情報源として使われていたイ

ンタビューフォームを，昭和 63 年日本病院薬剤師会（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）として位置付けを明

確化し，その記載様式を策定した。そして，平成 10 年日病薬学術第 3 小委員会によ

って新たな位置付けと IF 記載要領が策定された。

2．IF とは

IF は「医療用医薬品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適正使用や評価のための情報あるいは薬剤情報提供の

裏付けとなる情報等が集約された総合的な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。

しかし，薬事法の規制や製薬企業の機密等に関わる情報，製薬企業の製剤意図に

反した情報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。

3．IF の様式・作成・発行

規格は A4 判，横書きとし，原則として 9 ポイント以上の字体で記載し，印刷は一

色刷りとする。表紙の記載項目は統一し，原則として製剤の投与経路別に作成する。

IF は日病薬が策定した「IF 記載要領」に従って記載するが，本 IF 記載要領は，平成 11
年１月以降に承認された新医薬品から適用となり，既発売品については「IF 記載要

領」による作成・提供が強制されるものではない。また，再審査及び再評価（臨床試

験実施による）がなされた時点ならびに適応症の拡大等がなされ，記載内容が大き

く異なる場合には IF が改訂・発行される。

4．IF 利用にあたって

IF 策定の原点を踏まえ，MR へのインタビュー，自己調査のデータを加えて IF
の内容を充実させ，IF の利用性を高めておく必要がある。

MR へのインタビューで調査・補足する項目として，開発の経緯，製剤的特徴，薬

理作用，臨床成績，非臨床試験等の項目が挙げられる。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，当該医薬品の製薬企業の協力のもと，医療用医

薬品添付文書，お知らせ文書，緊急安全性情報，Drug Safety Update（医薬品安全

対策情報）等により薬剤師等自らが加筆，整備する。そのための参考として，表紙の

下段に IF 作成の基となった添付文書の作成又は改訂年月を記載している。なお適

正使用や安全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」

に関する項目等には承認外の用法・用量，効能・効果が記載されている場合があ

り，その取扱いには慎重を要する。
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Ⅰ．概要に関する項目

1．開発の経緯

三菱化成（株）（現：田辺三菱製薬（株））では Disodium Cromoglycate（DSCG）

の構造活性相関の研究の中から，強力なケミカルメディエーター遊離抑制作用

をもつピラノキノリン誘導体 MY-1250（ロメットの活性代謝物）を合成した。

しかしながら MY-1250 は，DSCG 同様に消化管吸収が悪く，経口投与ではほ

とんど薬効を示さなかった。そこで MY-1250 の多数のエステル類の合成と検

討を繰り返し，そのイソペンチルアルコールのエステルであるレピリナストを

開発した。本薬は生体内に吸収されると直ちに脱エステル化され活性代謝物

（MY-1250）となり，この MY-1250 が，化学伝達物質遊離抑制作用を示し，IgE
様抗体関与のⅠ型アレルギー反応を抑制する 1 ～ 9）。

レピリナスト（MY-5116）は，経口の抗アレルギー薬であり，錠剤については成

人の気管支喘息を対象とし，1987 年 10 月 2 日に承認を取得し，同年 11 月より

発売された。細粒剤については小児の気管支喘息を対象とし，1990 年 6 月 29
日に承認を取得し，発売に至った。

2．製品の特徴及び有用性

1)レピリナストは Disodium Cromoglycate（DSCG）との構造活性相関の研究

の中から生まれた酸性の抗アレルギー薬であり，活性代謝物（MY-1250）は
DSCG とほぼ同様の薬理プロフィールをもつ。すなわち IgE 関与の抗原抗体

反応によるケミカルメディエーター遊離抑制作用に基づきⅠ型アレルギーを

強く抑制する 1 ～ 9）。

また，抗ヒスタミン作用はなく，抗ヒスタミン作用をもつ塩基性の抗アレルギ

ー薬とは薬理作用が異なる。

2)レピリナストは気管支喘息に対し，規則正しく投与することにより，発作の発

現を予防する薬剤である。用法は 1 日 2 回の経口投与であり服薬管理しやす

い形となっている。細粒剤は甘味があり，幼小児にも服用しやすい。

同種同効品との二重盲検試験 10, 11）並びに一般臨床試験 12 ～ 28）により，成人及

び小児の気管支喘息患者に対し，有用性が認められている。

3)総症例数 20,887 例中 197 例（0.94％）264 件の副作用（臨床検査値異常を含

む）が報告されている。主な副作用は嘔気 30 件（0.14％），発疹 23 件（0.11％），

腹痛 20 件（0.10％），胃部不快感 13 件（0.06％）等であった。（再審査終了時）

－1－



Ⅱ．名称に関する項目

1．販売名

（1）和名：

ロメット錠 150mg
ロメット細粒小児用 10％

（2）洋名：

ROMET Tablets
ROMET Fine granules for children

（3）名称の由来：

ロングなメリットに由来する。

2．一般名

（1）和名（命名法）：

レピリナスト（JAN,INN）

（2）洋名（命名法）：

Repirinast（JAN,INN）

3．構造式又は示性式

O

O

OH3C
CH3

N
H

COOCH2CH2CHCH3

CH3

O

O

OH3C
CH3

N
H

COOH

)(
参考：活性代謝物

4．分子式及び分子量

分子式：C20H21NO5

分子量：355.39

－2－



5．化学名（命名法）

Isopentyl 5,6-dihydro-7,8-dimethyl-4,5-dioxo-4H -pyrano〔3,2-
c〕quinoline-2-carboxylate（IUPAC命名法）

6．慣用名，別名，略号，記号番号

MY-5116

7．CAS 登録番号

73080-51-0

－3－



Ⅲ．有効成分に関する項目

1．有効成分の規制区分

指定医薬品

2．物理化学的性質

（1）外観・性状：

白色～微黄白色の結晶性の粉末でにおい及び味はない。

光によって徐々に着色する。

（2）溶解性：

酢酸（100）に溶けやすく，ジクロルメタンにやや溶けにくく，メタノール

に溶けにくく，アセトニトリル又はエタノール（99.5）に極めて溶けにく

く，水又はジエチルエーテルにほとんど溶けない。

レピリナストの溶解性（23℃）

溶媒 溶解度（mg/mL） 日局による表現

酢酸（100）＊1 481 溶けやすい

ジクロルメタン＊2 28 やや溶けにくい

アセトニトリル・水混液（7：3）＊3 1.8 極めて溶けにくい

エタノール（99.5）＊2 0.7 極めて溶けにくい

水＊2 1.2×10-3 ほとんど溶けない

ジエチルエーテル＊2 4.0×10-2 ほとんど溶けない

＊1：日局法　＊2：吸光度法　＊3：HPLC 法

（3）吸湿性：

25℃，90％RH 及び 25℃，100％RH において 21 日間保存したが，ほと

んど吸湿性を示さなかった。

（4）融点（分解点），沸点，凝固点：

融点：237℃～ 240℃（分解）

（5）酸塩基解離定数：

該当資料なし

（6）分配係数：

レピリナストの分配係数（25℃）

有機溶媒の種類
濃度比率（有機溶媒相／水相＊）

pH2.0 pH4.0 pH6.0
クロロホルム ∞ 11.5 19
ヘキサン 1 3.8 2.7

＊Britton-Robinson 緩衝液

－4－



（7）その他の主な示性値：

旋光度：旋光性を示さない。

吸光度：λmax 290nm（エタノール（99.5）溶液）

3．有効成分の各種条件下における安定性

(1) 各種条件下における安定性

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
室温，暗所

紙袋

（密閉容器）
36 ヵ月 変化なし

苛酷試験

温

度

40℃ シャーレ

（開放）
6 ヵ月 変化なし

50℃ シャーレ

（開放）
6 ヵ月 変化なし

湿

度

25℃，

90%RH
シャーレ

（開放）
6 ヵ月

6 ヵ月目に，薄層クロマトグラ

フィーでレピリナストの加水

分解物（MY-1250）が検出され

た。その他の項目は変化なし

光

蛍光灯*1 シャーレ

（開放）

120 万

lx・h

30万lx・h目に薄層クロマトグ

ラムに変化を認め，60万lx・h
目に加水分解物（MY-1250）及
び分解物（LD-1）のスポットが

認められた。120万lx・h目で

は外観が微帯黄白色に変化し

た。

室内散乱

光*2
シャーレ

（開放）
6 ヵ月

1 ヵ月目に薄層クロマトグラム

に変化を認め，3 ヵ月目に加水

分解物（MY-1250）及び分解物

（LD-1）のスポットが認められ

た。6 ヵ月目では外観が微帯黄

白色に変化した。

＊1：白色蛍光灯の近接照射（6,000lx，庫内温度 33 ～ 36℃）
＊2：1 日当たり，平均 800lx，7 時間蛍光灯点灯
試験項目：外観，融点，溶状，赤外吸収スペクトル，薄層クロマトグラフィー（TLC），

含量

－5－



(2) 加速及び苛酷試験による主な反応生成物

1) 加水分解による分解生成物

H3C

CH3
H
N O

O

O

COOH

(MY-1250)

 
2) 曝光保存における分解生成物

H3C

CH3 H
N O

O

O

COOCH2CH2C

(LD-1)

CH3

CH3

OH

4．有効成分の確認試験法

(1)加水分解法

(2)水酸化ナトリウム法

(3)紫外可視吸光度測定法

(4)赤外吸収スペクトル測定法

5．有効成分の定量法

液体クロマトグラフィー

－6－



Ⅳ．製剤に関する項目

1．剤形

(1) 剤形の区別及び性状：

販売名 ロメット錠 150mg ロメット細粒

小児用 10％

有効成分
1 錠中レピリナスト

150mg
1g 中レピリナスト

100mg

性状・剤形 白色・素錠
白色～微黄白色・散剤・に

おいなし・味は甘い

外形

規格

直径

（mm）

9.1

厚さ

（mm）

4.7

重量

（mg）
260

 
(2) 製剤の物性：

ロメット細粒小児用 10％は粒度の試験を行うとき，細粒の規格に適合する。

　 18 号（850mm）on　0.1％
　 30 号（500mm）on　1.0％
　 200 号（75mm）on　92.1％
　受け皿　6.8％

(3) 識別コード：

ロメット錠 150mg：MCI041
ロメット細粒小児用 10％：なし

(4) pH，浸透圧比，粘度，比重，無菌の旨及び安定な pH 域等：

該当しない

(5) 酸価，ヨウ素価等：

該当しない

2．製剤の組成

(1) 有効成分（活性成分）の含量：

ロメット錠 150mg：1 錠中　レピリナスト 150mg を含有

ロメット細粒小児用 10％：1g 中　レピリナスト 100mg を含有

(2) 添加物

ロメット錠 150mg：D-マンニトール，トウモロコシデンプン，ヒドロキシプ

ロピルセルロース，カルメロース Ca，タルク，ステアリ

ン酸 Ca，無水ケイ酸

－7－



ロメット細粒小児用 10％：ヒドロキシプロピルセルロース，タルク，

D-マンニトール，トウモロコシデンプン

3．懸濁剤，乳剤の分散性に対する注意

該当しない

4．製剤の各種条件下における安定性

＜錠 150mg ＞

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 室温
赤色 PTP 包装＋

アルミニウム袋
36 ヵ月 変化なし

加速試験
40℃，

75％RH
赤色 PTP 包装＋

アルミニウム袋
6 ヵ月 変化なし

苛
酷
試
験

温度 50℃ 赤色 PTP 包装＋

アルミニウム袋
6 ヵ月 変化なし

湿度
25℃，

90％RH 赤色 PTP 包装 6 ヵ月 変化なし

光

蛍光灯*1 赤色 PTP 包装 120 万 lx･h
60 万 lx･h 目に外観が微

黄色に変化した。その他

の項目は変化なし。

室内散乱光*2 赤色 PTP 包装 6 ヵ月

3 ヵ月目に外観が微黄色

に変化した。その他の項

目は変化なし。

＊1：白色蛍光灯の近接照射（6,000lx，庫内温度 33 ～ 36℃）
＊2：1 日当たり，平均 800lx，7 時間蛍光灯点灯
試験項目：外観，崩壊試験，紫外吸収スペクトル，薄層クロマトグラフィー（TLC），含量
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＜細粒小児用 10%＞

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 室温

アルミニウムポリ

エチレンラミネー

ト分包品

36 ヵ月 変化なし

加速試験
40℃，

75％RH

アルミニウムポリ

エチレンラミネー

ト分包品

6 ヵ月 変化なし

苛
酷
試
験

温度 50℃
アルミニウムポリ

エチレンラミネー

ト分包品

6 ヵ月 変化なし

光 蛍光灯*1

プラスチック製シ

ャーレ

（開放）

31 日

10 日目に外観が微黄緑色に

変化し，薄層クロマトグラ

フィーで分解物（LD-1）と
推定されるスポットが認め

られた。

プラスチック製シ

ャーレ

（アルミホイル遮

光）

31 日 変化なし

＊1：白色蛍光灯の近接照射（2,000lx，照射距離 65cm）
試験項目：外観，確認試験（加水分解，紫外吸収スペクトル），湿度，質量偏差，粒度，薄層クロマ

トグラフィー（TLC），含量

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）

ロメット細粒小児用 10％についての配合試験

ロメット細粒小児用 10％と併用される可能性の高い薬剤との配合試験を行っ

た（「ⅩⅢ．備考」欄の配合試験成績を参照のこと）。

中間条件下（20℃，75％RH）ではネオフィリン末，錠のみ黄色変化が認められた

が，他はいずれもロメット細粒小児用 10％との配合による外観上の変化は認め

られなかった。

最悪条件下（30℃，92％RH）では約半数の薬剤との配合で湿潤，固化，液化等の

外観上の変化が認められたが，ネオフィリンを除きそのほとんどにおいて配合

薬剤単独の方が先行していること，及びロメット細粒小児用 10％単独では 30
日後においても変化が認められなかったことにより，観察された外観上の変化

は主として配合薬剤の側に起因するものであろうと推測された。
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7．混入する可能性のある夾雑物

(1) 加水分解による分解生成物

H3C

CH3
H
N O

O

O

COOH

(MY-1250)

(2) 曝光保存における分解生成物

H3C

CH3 H
N O

O

O

COOCH2CH2C

(LD-1)

CH3

CH3

OH

8．溶出試験

＜錠 150mg ＞

「局外規」レピリナスト錠の溶出試験による。すなわち，試験液にラウリル硫酸ナ

トリウムの pH6.8 のリン酸水素二ナトリウム・クエン酸緩衝液溶液（1→
500）900mL を用い，「日局」溶出試験法第 2 法（パドル法）により，毎分 50 回転

で試験を行うとき，30 分間の溶出率は 80%以上である。

0 5 1510 30 45 9060 120 180 240 360300
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試験液採取時間(分)

pH1.2
pH4.0
pH6.8
水

率
出
溶

(

％)

ロメット錠150mg

1．有効成分名：レピリナスト　2．剤型：錠剤　3．含量：150mg

4．試験液：pH1.2，pH4.0，pH6.8，水　5．回転数：50rpm

6．界面活性剤：0.2%ラウリル硫酸ナトリウム

－10－



＜細粒小児用 10%＞

「局外規」レピリナスト細粒の溶出試験による。すなわち，試験液にラウリル硫酸

ナトリウムの pH6.8 のリン酸水素二ナトリウム・クエン酸緩衝液溶液（2→
1000）900mL を用い，「日局」溶出試験法第 2 法（パドル法）により，毎分 50 回

転で試験を行うとき，15 分間の溶出率は 85%以上である。
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試験液採取時間(分)

pH1.2
pH4.0
pH6.8
水

率
出
溶

(

％)

ロメット細粒小児用 10%

1．有効成分名：レピリナスト　2．剤型：細粒剤　3．含量：100mg/g

4．試験液：pH1.2，pH4.0，pH6.8，水　5．回転数：50rpm

6．界面活性剤：ラウリル硫酸ナトリウム

9．生物学的試験法

該当資料なし

10．製剤中の有効成分の確認試験法

(1)加水分解法

(2)紫外可視吸光度測定法

11．製剤中の有効成分の定量法

液体クロマトグラフィー

12．力価

該当しない
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13．容器の材質

ロメット錠 150mg：PTP 包装　 PTP（ポリ塩化ビニルフィルム，アルミニウ

ム箔）＋アルミニウム袋（アルミニウムラミネートフィル

ム）＋紙箱

ロメット細粒小児用 10％：分包　アルミニウムポリエチレンラミネートフィ

ルム＋紙箱

バラ包装　ポリエチレン瓶，金属製キャップ＋紙箱

14．その他
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Ⅴ．治療に関する項目

1．効能又は効果

気管支喘息

2．用法及び用量

ロメット錠 150mg
通常，成人にはレピリナストとして 1 回 150mg（1 錠）を 1 日 2 回，朝及び就寝

前に経口投与する。

なお，年齢・症状により適宜増減する。

ロメット細粒小児用 10％
通常，小児にはレピリナストとして 1 日量 8mg/kg を 2 回，朝及び就寝前に分け

て経口投与する。

なお，年齢・症状により適宜増減する。

3．臨床成績

（1）臨床効果：

ロメット錠 150mg：
国内延べ 141 施設で成人の気管支喘息患者について実施された二重盲検

比較試験及び一般臨床試験を含む臨床成績は次のとおりである 10, 12 ～ 22）。

有用度

有用以上 やや有用以上

176 例/529 例（33.3％） 342 例/529 例（64.7％）

10)宮本昭正 他：診療と新薬, 23, 251（1986）
12)牧野荘平 他：診療と新薬, 23, 21（1986）
13)可部順三郎 他：診療と新薬, 23, 229（1986）
14)河合　健 他：臨床成人病, 16, 2007（1986）
15)岸本　進 他：薬理と治療, 14, 5369（1986）
16)宮田　亮 他：基礎と臨床, 20, 5961（1986）
17)瀧島　任 他：臨床と研究, 63, 2723（1986）
18)武内俊彦 他：診療と新薬, 23, 1507（1986）
19)手嶋秀毅 他：新薬と臨床, 35, 2036（1986）
20)江頭洋祐：新薬と臨床, 35, 203（1986）
21)西脇敬祐 他：薬理と治療, 14, 4395（1986）
22)春日善男 他：診療と新薬, 23, 1313（1986）
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なお，小児＊の気管支喘息患者について実施された一般臨床試験の成績

は，有用以上 71 例/131 例（54.2％），やや有用以上 100 例/131 例（76.3％）

であった 23 ～ 25）。

＊ロメット錠 150mg の対象は通常，成人である。

23)崎山幸雄 他：THERAPEUTIC RESEARCH, 9, 1337（1988）
24)望月博之 他：THERAPEUTIC RESEARCH, 10, 2149（1989）
25)三河春樹 他：小児科臨床, 42, 2555（1989）

 
ロメット細粒小児用 10％：

国内延べ 61 施設で小児の気管支喘息患者について実施された二重盲検

比較試験及び一般臨床試験を含む臨床成績は次のとおりである 11, 26 ～ 28）。

有用度

有用以上 やや有用以上

167 例/256 例（65.2％） 222 例/256 例（86.7％）

11)馬場　実 他：小児科臨床, 42, 405（1989）
26)馬場　実 他：小児科臨床, 40, 3437（1987）
27)佐々木聖 他：小児科臨床, 42, 179（1989）
28)馬場　実 他：社内資料

（2）臨床薬理試験：忍容性試験：

ロメット錠 150mg：
46 例を対象とした長期投与試験を行った。投与期間は 11 週間から 48 週

間まで平均 28.7 週間であった。

有用率は，有用以上 45.7％（21/46 例），やや有用以上 71.7％（33/46 例）

であった。

また，46 例中 35 例はステロイドを使用しており，ロメットの投与により

11 例にステロイド使用量の減少効果がみられ，2 例は離脱することがで

きた。このように長期投与においても有用であり，ステロイド使用量を減

少させることも可能であった。

20)江頭洋祐：新薬と臨床, 35, 203（1986）
21)西脇敬祐 他：薬理と治療, 14, 4395（1986）
22)春日善男 他：診療と新薬, 23, 1313（1986）

 
ロメット細粒小児用 10％：

4 歳から 16 歳までの平均 9.3 歳の患児 28 例を対象に 3.1 ～ 14.5mg/kg/
日，12 週から 46 週までの平均 29 週の長期投与試験を行った。

有用以上 42.9％（12/28 例），やや有用以上 82.1％（23/28 例）であった。

副作用及び本剤と関係のある臨床検査値の異常は認められず，長期投与

においても有用性があると考えられた。

11)馬場　実 他：小児科臨床, 42, 405（1989）
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（3）探索的試験：用量反応探索試験：

ロメット錠 150mg：
全国 44 施設 189 例を対象に，高用量群＊（480mg/日/分 2），中用量群

（300mg/日/分 2），低用量群（180mg/日/分 2）の 3 用量の群間比較試験の検

討の結果，高用量群と中用量群は低用量群よりも有効性で優れる一方，高，

中用量群間に差がなかったこと，並びに安全性では副作用と薬剤との因

果関係が高用量群では明確であったことにより，中用量群 300mg/日/分 2
が至適用量であると考えられた。

＊ロメット錠 150mg の承認されている用法・用量は，1 回 150mg（1 錠）を 1 日 2
回経口投与である。

13)可部順三郎 他：診療と新薬, 23, 229（1986）
 

ロメット細粒小児用 10％：

平均投与量8mg/kg/日/分2（高用量群）とその半分量4mg/kg/日/分2（低

用量群）の2群間で用量比較を行った。

143 例による検討の結果，高用量群が低用量群よりも有効性に優れ，しか

も安全性に差がなかったことから 8mg/kg/日/分 2 が至適用量であると考

えられた。

26)馬場　実 他：小児科臨床, 40, 3437（1987）

（4）検証的試験：

1）無作為化並行用量反応試験：

該当資料なし

2）比較試験：

気管支喘息患者を対象とした二重盲検比較試験において本剤の有用性

が認められた。

10)宮本昭正 他：診療と新薬, 23, 251（1986）
11)馬場　実 他：小児科臨床, 42, 405（1989）

3）安全性試験：

該当資料なし

4）患者・病態別試験：

該当資料なし

（5）治療的使用：

1）使用成績調査・特定使用成績調査・製造販売後臨床試験：

①ロメット錠 150mg
製造販売後の使用成績調査は気管支喘息患者を対象に実施され，

1987年10月2日から1993年10月1日までの6年間に11,582例が収集

された。そのうち，485例を除く11,097例を有効性の解析対象とし

た。全般改善度は「著明改善」，「改善」，「やや改善」，「不変」，「悪化」，
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「判定不能」の6段階評価とし，「改善」以上の症例の占める割合を改善

率とした。

気管支喘息に対する改善率は 67.0％（7,436/11,097）であった。

②ロメット細粒小児用 10％
1990年6月29日から1994年6月28日までの4年間に9,800例が収集さ

れた。そのうち，1,133例を除く8,667例を有効性の解析対象とした。

全般改善度は「著明改善」，「改善」，「やや改善」，「不変」，「悪化」，「判定

不能」の6段階評価とし，「改善」以上の症例の占める割合を改善率と

した。

全症例での改善率は 67.3％（5,835/8,667）であった。

副作用の詳細については，「Ⅷ．安全性（使用上の注意等）に関する項

目」参照。

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

Disodium Cromoglycate（DSCG），トラニラスト，アンレキサノクス，タザノラ

スト，ペミロラストカリウム

2．薬理作用

（1）作用部位・作用機序：

レピリナストは，経口投与により吸収され，生体内では速やかに脱エステ

ル化されて活性代謝物質である MY-1250 となる。MY-1250 は IgE の

関与するマスト細胞からの化学伝達物質の遊離を抑制することにより I
型アレルギーに対して抗アレルギー作用を示す。

（2）薬効を裏付ける試験成績：

1) 抗原吸入誘発の抑制 29）

レピリナストは気管支喘息患者において，経口投与でアレルゲン吸入

により誘発される肺機能低下を抑制する。

2) 皮内反応の抑制 29）

レピリナストは気管支喘息患者において，経口投与でアレルゲン皮内

注射による皮膚反応を抑制する。

3) I 型アレルギー抑制作用 1 ～ 5, 30）

レピリナストは経口投与で IgE 様抗体による同種受動皮膚アナフィラ

キシー反応及び実験的喘息を抑制する（ラット，モルモット）。

幼若ラット（3 週齢）においても，成熟ラット（6 週齢）と同様に同種受動

皮膚アナフィラキシー反応を抑制する。

①ラット homologous PCA（同種受動皮膚アナフィラキシー）に対す

る作用 2, 3）

レピリナストは，抗原誘発前の経口投与で，ラット PCA に対し 3mg/
kg から用量に依存した有意な抑制を示し，ED50 値は 19.1mg/kg で

あった。また，幼若ラット（3 週齢）PCA に対する ED50 値は 18.7mg/
kg であり，成熟ラットとほぼ同等であった。

②モルモット homologous PCA に対する作用 4）

IgE 様抗体によるモルモット PCA に対し，レピリナストは抗原誘発

前の腹腔内投与により 30mg/kg 以上から用量に依存して有意な抑

制作用を示した。

③ラットの実験的喘息に対する作用 5）

レピリナストは抗原誘発前の 30mg/kg の経口投与で，呼吸数及び呼

吸容量の減少に対し有意な改善作用を示した。
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④モルモットの実験的喘息に対する作用 5）

レピリナストは抗原誘発前の 30mg/kg の腹腔内投与で，喘息症状を

有意に改善した。

⑤化学伝達物質遊離抑制の作用機序 30）

抗原と抗体の結合から Ca2+流入までの過程に作用し，細胞外からの

マスト細胞内への Ca2+流入を阻害し，化学伝達物質遊離を抑制する

と推定されている。

4) 化学伝達物質遊離の抑制（in vitro）1 ～ 3, 6, 7, 9）

レピリナストの活性代謝物は抗原抗体反応によるヒスタミン，SRS-
A，PAF 等の化学伝達物質の遊離を抑制する（ラット肥満細胞，モルモ

ット肺，サル肺，ヒト末梢血好塩基球）。

幼若ラットにおいても，成熟ラットと同様にラット肥満細胞からの抗

原抗体反応によるヒスタミン遊離を抑制する。

①活性代謝物 MY-1250 の in vitro 化学伝達物質遊離抑制作用

○ラット腹腔浸出細胞（PEC）よりのヒスタミン，SRS-A，PAF の

遊離抑制作用 2, 3, 6）

MY-1250 は，ラット PEC からの抗原抗体反応によるヒスタミ

ン，SRS-A，PAF の遊離を抑制した。その IC50 は，4.9×10-8g/
mL（ヒスタミン），1.6×10-6g/mL（SRS-A），2.4×10-5g/
mL（PAF）であった。また，幼若ラット PEC からの抗原抗体反応

によるヒスタミン遊離も抑制した。その IC50 値は 6.2×10-8g/mL
であり，成熟ラットにおける IC50 とほぼ同等であった。

○モルモット，サルの肺切片よりの抗原抗体反応によるヒスタミ

ン，SRS-A の遊離抑制 6, 7）

MY-1250 はモルモットの肺切片よりのヒスタミン及び SRS-A
遊離を，それぞれ 10-7g/mL，10-8g/mL 以上，サルの肺切片よりの

ヒスタミン遊離を 10-5g/mL 以上で抑制した。

○ヒト末梢血好塩基球よりのヒスタミン，SRS-A の遊離抑制 9）

同一患者血清により受動感作した末梢血好塩基球よりの抗原抗

体反応によるヒスタミン及び SRS-A 遊離を MY-1250 は 10-8g/
mL 以上で抑制した。

5) Ⅱ型，Ⅲ型，Ⅳ型アレルギー反応に対する作用 4）

ラット逆皮膚アナフィラキシー反応（Ⅱ型），マウス Arthus 反応（Ⅲ

型），マウス遅延型アレルギー反応（Ⅳ型）に対して，レピリナストは

300mg/kg の経口投与で，抑制作用を示さなかった。

6) 活性代謝物 MY-1250 のモルモット摘出回腸における化学伝達物質拮

抗作用 2）

MY-1250 はヒスタミン，アセチルコリン，セロトニン，ロイコトリエン

D4（LTD4）による収縮を抑制しなかった。
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7) 気管支拡張薬との相互作用 3）

テオフィリンあるいは，イソプロテレノールによるモルモットの摘出

気管の拡張作用に対して，活性代謝物 MY-1250 は影響を及ぼさなか

った。
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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)参照

（3）通常用量での血中濃度 3）：

健常成人 16 例にロメット錠 150mg（レピリナストとして 150mg）及び

ロメット細粒小児用 10％（レピリナストとして 150mg）を単回投与し，

活性代謝物の血漿中濃度を HPLC にて定量した。

 
 

Cmax
（ng/mL）

tmax
（h）

AUC
（ng･h/mL）

t1/2（h）
a相 b相

ロメット錠 150mg 169±27 1.5±0.4 892 0.8 14.7
ロメット細粒小児用 10％ 255±50 1.2±0.2 927 0.6 20.0

 
平均　S. E.
ロメット錠 150mg
ロメット細粒小児用 10％

（4）中毒症状を発現する血中濃度：

該当資料なし
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2．薬物速度論的パラメータ

（1）吸収速度定数：

ロメット錠 150mg：Ka ＝ 1.5h-1

ロメット細粒小児用 10％：Ka ＝ 2.4h-1

（2）バイオアベイラビリティ：

該当資料なし

（3）消失速度定数：

ロメット錠 150mg：a＝ 0.86h-1

b＝ 0.05h-1

ロメット細粒小児用 10％：a＝ 1.15h-1

b＝ 0.03h-1

（4）クリアランス：

ロメット錠 150mg：2.14L/h/kg
ロメット細粒小児用 10％：1.86L/h/kg

（5）分布容積：

ロメット錠 150mg：Vd ＝ 45.5L/kg
ロメット細粒小児用 10％：Vd ＝ 53.5L/kg

（6）血漿蛋白結合率 3）：

96.5 ～ 96.8％（ヒト血清アルブミン）

3．吸収

吸収部位：消化管

4．分布

（1）血液－脳関門通過性：

該当資料なし

（2）胎児への移行性：

該当資料なし

（3）乳汁中への移行性：

該当資料なし

＜参考＞動物でのデータ（ラット）a）

乳汁中に移行することが報告されている。
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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：

該当資料なし

5．代謝

（1）代謝部位及び代謝経路：

代謝物の構造及び推定代謝経路は以下のとおりである 31）。

レピリナストを経口投与した場合，ヒトにおいて血漿中にレピリナスト

は認められなかった。

ヒト尿中には，下図に示す様に活性代謝物である MY-1250 が約 90％，

8HPQ，7HPQ がわずかに認められ他の 2 つは認められなかった。

 
レピリナストの推定代謝経路

H3C

CH3 H
N O

O

O

COOCH2CH2CHCH3

CH3

レピリナスト

H3C

CH3 H
N O

O

O

COOH

MY-1250

H3C

CH2OH
H
N O

O

O

COOH

7HPQ

HOH2C

CH3

H
N O

O

O

COOH

8HPQ

HOOC

CH3

H
N O

O

O

COOH

8CPQ

H3C

COOH
H
N O

O

O

COOH

7CPQ

（2）代謝に関与する酵素（CYP450 等）の分子種：

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比率：

該当資料なし

（5）活性代謝物の速度論的パラメータ：

Ⅶ-2 参照
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6．排泄

（1）排泄部位：

尿及び糞中

（2）排泄率：

ヒトにレピリナストを経口投与した場合，投与後 24 時間までに，活性代

謝物 MY-1250 が，尿中に総投与量の 20％，8HPQ 及び 7HPQ があわせ

て 3％，総計 23％が排泄された 31）。

（3）排泄速度：

該当資料なし

7．透析等による除去率

（1）腹膜透析：

該当資料なし

（2）血液透析：

該当資料なし

（3）直接血液灌流：

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

現段階では定められていない

2．禁忌内容とその理由（原則禁忌を含む）

現段階では定められていない

3．効能・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・用量に関連する使用上の注意とその理由

該当しない

5．慎重投与内容とその理由

現段階では定められていない

6．重要な基本的注意とその理由及び処置方法

(1)本剤は，気管支拡張剤，ステロイド剤，抗ヒスタミン剤等と異なり，すでに

起こっている発作や症状を速やかに軽減する薬剤ではないので，このこと

は患者に十分説明しておく必要がある。

(2)気管支喘息患者に本剤を投与中，大発作をみた場合は，気管支拡張剤ある

いはステロイド剤を投与する必要がある。

(3)長期ステロイド療法を受けている患者で，本剤投与によりステロイドの減

量をはかる場合は十分な管理下で徐々に行うこと。

(4)本剤の使用によりステロイド維持量を減量し得た患者で，本剤の投与を中

止する場合は，原疾患再発のおそれがあるので注意すること。

(5)本剤を季節性の患者に投与する場合は，好発季節を考えて，その直前から

投与を開始し，好発季節終了時まで続けることが望ましい。

(6)本剤の使用により効果が認められない場合には，漫然と長期にわたり投与

しないよう注意すること。

＜解説＞

(1)本剤は I 型アレルギー反応の過程において，抗原抗体反応による肥満細胞か

らのケミカルメディエーター遊離を抑制し，その結果として，ケミカルメディ

エーターによるアレルギー症状の発現を防止する予防薬である。したがって，

すでに起こっている発作や症状を速やかに軽減することはないので，類薬と

同様に記載した。

－24－



(3)長期ステロイド療法を受けている難治性の患者では，ステロイド依存度が強

いため，本剤の投与によりステロイドの減量を図る場合，急激な減量では発作

が増悪するおそれがある。したがって十分な管理下で徐々に減量する必要が

あるので，類薬と同様に記載した。

(5)本剤は予防薬であり，その効果を十分に発揮させるためには，発作好発季節の

直前から好発季節終了まで投与を続けることが望ましいと考えられることに

より類薬と同様に記載した。

(2),(4),(6)については，本剤は抗ヒスタミン作用を持たない経口抗アレルギー剤

であり，同効薬であるトラニラスト，アンレキサノクスの「使用上の注意」を参考

に設定した。

7．相互作用

（1）併用禁忌とその理由：

現段階では定められていない

（2）併用注意とその理由：

現段階では定められていない

8．副作用

（1）副作用の概要：

総症例数 20,887 例中 197 例（0.94％）264 件の副作用（臨床検査値異常

を含む）が報告されている。主な副作用は嘔気 30 件（0.14％），発疹 23 件

（0.11％），腹痛 20 件（0.10％），胃部不快感 13 件（0.06％）等であった。

（再審査終了時）

1）重大な副作用と初期症状：

現段階では定められていない
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2）その他の副作用：

頻度

種類
0.1 ～ 5％未満 0.1％未満

過敏症注） 発疹 そう痒，蕁麻疹

精神神経系 めまい，眠気，倦怠感，頭痛，振戦，下

肢のしびれ感

消化器 嘔気，腹痛 食欲不振，胃部不快感，下痢，胸やけ，

胃もたれ感，嘔吐，口内炎

肝臓 AST(GOT)上昇，ALT(GPT)上昇，

c-GTP 上昇，Al-P 上昇

腎臓 尿蛋白

その他 動悸，胸痛，発汗，ほてり，口渇，去痰

困難

注）このような症状があらわれた場合には投与を中止すること。

（2）項目別副作用発現頻度及び臨床検査値異常一覧：

ロメット錠 150mg ロメット細粒小児用 10％
合計承認時まで

の状況

承認時以降

の累計
計

承認時まで

の状況

承認時以降

の累計
計

検討症例数 556 11,250 11,806 281 8,800 9,081 20,887
副作用発現症例数 43 124 167 3 27 30 197
副作用発現件数 54 173 227 5 32 37 264
副作用発現症例率（％） 7.73 1.10 1.41 1.07 0.31 0.33 0.94

副作用の種類

ロメット錠 150mg ロメット細粒小児用 10％
合計承認時まで

の状況

承認時以降

の累計
計

承認時まで

の状況

承認時以降

の累計
計

皮膚・皮膚付属器障害 10(1.80) 22(0.20) 32(0.27) 0 12(0.14) 12(0.13) 44(0.21) 
発疹 6(1.08) 10(0.09) 16(0.14) 0 7(0.08) 7(0.08) 23(0.11)
日光過敏症 1(0.18) 0 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
蕁麻疹 1(0.18) 4(0.04) 5(0.04) 0 5(0.06) 5(0.06) 10(0.05)
丘疹 0 0 0 0 1(0.01) 1(0.01) 1(0.005)
そう痒 2(0.36) 5(0.04) 7(0.06) 0 1(0.01) 1(0.01) 8(0.04)
皮膚炎 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
剥脱性皮膚炎 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
色素沈着 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
中枢・末梢神経系障害 3(0.54) 16(0.14) 19(0.16) 1(0.36) 1(0.01) 2(0.02) 21(0.10)
筋痙攣 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
眩暈 1(0.18) 1(0.01) 2(0.02) 0 0 0 2(0.01)
言語障害 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
皮膚感覚異常 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
振戦 1(0.18) 2(0.02) 3(0.03) 0 0 0 3(0.01)
頭痛 0 4(0.04) 4(0.03) 1(0.36) 1(0.01) 2(0.02) 6(0.03)
下肢のしびれ感 1(0.18) 1(0.01) 2(0.02) 0 0 0 2(0.01)
口のしびれ感 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
めまい 0 5(0.04) 5(0.04) 0 0 0 5(0.02)
自律神経系障害 3(0.54) 0 3(0.03) 0 0 0 3(0.01)
顔面蒼白 1(0.18) 0 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
発汗 2(0.36) 0 2(0.02) 0 0 0 2(0.01)
視覚障害 1(0.18) 1(0.01) 2(0.02) 0 0 0 2(0.01)
眼のちらつき 1(0.18) 0 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
飛蚊症 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
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副作用の種類

ロメット錠 150mg ロメット細粒小児用 10％
合計承認時まで

の状況

承認時以降

の累計
計

承認時まで

の状況

承認時以降

の累計
計

精神障害 3(0.54) 5(0.04) 8(0.07) 0 1(0.01) 1(0.01) 9(0.04)
眠気 3(0.54) 4(0.04) 7(0.06) 0 1(0.01) 1(0.01) 8(0.04)
不眠 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
消化管障害 16(2.88) 52(0.46) 68(0.58) 2(0.71) 8(0.09) 10(0.11) 78(0.37)
びらん性胃炎 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
嘔気 6(1.08) 21(0.19) 27(0.23) 1(0.36) 2(0.02) 3(0.03) 30(0.14)
嘔吐 0 3(0.03) 3(0.03) 1(0.36) 1(0.01) 2(0.02) 5(0.02)
下痢 1(0.18) 7(0.06) 8(0.07) 0 2(0.02) 2(0.02) 10(0.05)
口内炎 1(0.18) 2(0.02) 3(0.03) 0 1(0.01) 1(0.01) 4(0.02)
舌炎 0 0 0 0 1(0.01) 1(0.01) 1(0.005)
胃不調 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
胃もたれ感 3(0.54) 0 3(0.03) 0 0 0 3(0.01)
胸やけ 1(0.18) 2(0.02) 3(0.03) 0 0 0 3(0.01)
胃障害 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
食欲不振 0 6(0.05) 6(0.05) 0 0 0 6(0.03)
腹痛 6(1.08) 11(0.10) 17(0.14) 1(0.36) 2(0.02) 3(0.03) 20(0.10)
胃部不快感 3(0.54) 10(0.09) 13(0.11) 0 0 0 13(0.06)
腹部膨満感 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
肝臓・胆管系障害 0 9(0.08) 9(0.08) 0 1(0.01) 1(0.01) 10(0.05)
AST(GOT)上昇 0 6(0.05) 6(0.05) 0 1(0.01) 1(0.01) 7(0.03)
ALT(GPT)上昇 0 9(0.08) 9(0.08) 0 0 0 9(0.04)
代謝・栄養障害 0 7(0.06) 7(0.06) 0 1(0.01) 1(0.01) 8(0.04)
Al-P 上昇 0 3(0.03) 3(0.03) 0 0 0 3(0.01)
コレステロール上昇 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
尿酸上昇 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
高血糖 0 0 0 0 1(0.01) 1(0.01) 1(0.005)
口渇 0 3(0.03) 3(0.03) 0 1(0.01) 1(0.01) 4(0.02)
心拍数・心リズム障害 2(0.36) 7(0.06) 9(0.08) 0 0 0 9(0.04)
動悸 2(0.36) 7(0.06) 9(0.08) 0 0 0 9(0.04)
血管（心臓外）障害 0 3(0.03) 3(0.03) 0 0 0 3(0.01)
発赤 0 2(0.02) 2(0.02) 0 0 0 2(0.01)
紫斑 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
呼吸器系障害 6(1.08) 6(0.05) 12(0.10) 0 0 0 12(0.06)
咽頭不快感 1(0.18) 0 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
咽頭閉塞感 0 2(0.02) 2(0.02) 0 0 0 2(0.01)
呼吸困難 2(0.36) 1(0.01) 3(0.03) 0 0 0 3(0.01)
喘息発作 0 2(0.02) 2(0.02) 0 0 0 2(0.01)
鼻炎 1(0.18) 1(0.01) 2(0.02) 0 0 0 2(0.01)
去痰困難 2(0.36) 1(0.01) 3(0.03) 0 0 0 3(0.01)
赤血球障害 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
赤血球減少 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
ヘモグロビン減少 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
白血球・網内系障害 0 3(0.03) 3(0.03) 0 1(0.01) 1(0.01) 4(0.02)
好酸球増多 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
白血球減少 0 1(0.01) 1(0.01) 0 1(0.01) 1(0.01) 2(0.01)
白血球増多 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
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副作用の種類

ロメット錠 150mg ロメット細粒小児用 10%
合計承認時まで

の状況

承認時以降

の累計
計

承認時まで

の状況

承認時以降

の累計
計

泌尿器系障害 0 3(0.03) 3(0.03) 0 3(0.03) 3(0.03) 6(0.03)
尿酸 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
尿蛋白 0 0 0 0 1(0.01) 1(0.01) 1(0.005)
膀胱刺激症状 0 0 0 0 1(0.01) 1(0.01) 1(0.005)
血尿 0 0 0 0 1(0.01) 1(0.01) 1(0.005)
頻尿 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
BUN 上昇 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
女性生殖（器）障害 1(0.18) 1(0.01) 2(0.02) 0 0 0 2(0.01)
月経異常 1(0.18) 1(0.01) 2(0.02) 0 0 0 2(0.01)
一般的全身障害 2(0.36) 12(0.11) 14(0.12) 1(0.36) 0 1(0.01) 15(0.07)

胸部不快感 1(0.18) 1(0.01) 2(0.02) 0 0 0 2(0.01)

胸痛 2(0.36) 0 2(0.02) 0 0 0 2(0.01)
倦怠感 0 7(0.06) 7(0.06) 0 0 0 7(0.03)
浮腫 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
ほてり 1(0.18) 2(0.02) 3(0.03) 1(0.36) 0 1(0.01) 4(0.02)
発熱 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
抵抗機能障害 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)
IgE 増加 0 1(0.01) 1(0.01) 0 0 0 1(0.005)

発現例数（％）

発現件数（％）

（3）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：

該当資料なし

（4）薬物アレルギーに対する注意及び試験法：

副作用＜抜粋＞

頻度

種類
0.1 ～ 5％未満 0.1％未満

過敏症注） 発疹 そう痒，蕁麻疹

注）このような症状があらわれた場合には投与を中止すること。

9．高齢者への投与

一般に高齢者では生理機能が低下しているので減量するなど注意すること。

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。〔妊娠中の投与に関する安

全性は確立されていない。〕

(2)授乳中の婦人に投与することを避け，やむを得ず投与する場合には授乳を

中止させること。〔動物実験（ラット）で乳汁中へ移行するとの報告がある。
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＜解説＞

(1)動物実験（ラット，ウサギ）では，催奇形性は認められていないが，臨床におけ

る経験がないので類薬と同様に記載した。

(2)動物実験（ラット）で乳汁中に移行するとの報告がある a）。

11．小児等への投与

低出生体重児，新生児に対する安全性は確立していない。（使用経験が少ない。）

12．臨床検査結果に及ぼす影響

アレルゲン皮内反応検査を実施する前は本剤を投与しないこと。〔本剤の投与

によりアレルゲン皮内反応が抑制される。〕

＜解説＞

本剤はアレルゲン皮内反応を抑制し，アレルゲンの確認に支障を来す。

13．過量投与

該当資料なし

14．適用上及び薬剤交付時の注意（患者等に留意すべき必須事項等）

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，更には穿孔を起

こして縦隔洞炎等の重篤な合併症を併発することが報告されている。〕

＜解説＞

平成 8 年 3 月 27 日付日薬連発第 240 号に基づき PTP 誤飲対策の一環として，

「薬剤交付時」の注意を記載している。

15．その他の注意

現段階では定められていない

16．その他
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Ⅸ．非臨床試験に関する項目

1．一般薬理

(1) 中枢神経系及び体性神経系に対する作用（マウス，ラット，ウサギ，モルモッ

ト）32）

中枢神経系及び体性神経系に対して，レピリナストは 300mg/kg の経口投与

で，活性代謝物 MY-1250 は 100mg/kg の静脈内投与で作用を示さなかった。

(2) 循環器系に対する作用 33）

麻酔イヌ及び無麻酔ラットにレピリナスト 300mg/kg の経口投与で血圧及

び心拍数に影響が認められなかった。

活性代謝物 MY-1250 は麻酔イヌでの静脈内投与で 3mg/kg から用量依存性

の血圧下降及び徐脈作用を示した。

(3) 自律，末梢神経系並びに泌尿器系に対する作用 33）

レピリナストの 10 及び 100mg/kg の十二指腸内投与並びに活性代謝物

MY-1250 の 10mg/kg の静脈内投与はラットの胃液分泌量を有意に減少し

たが，胃液の pH には影響を与えなかった。またレピリナストは 100 及び

300mg/kg でラットの尿量を 1.5 倍増加させたが，Na ＋，K ＋及び Cl－の電

解質濃度には影響を及ぼさなかった。

(4) 血液系に対する作用 33）

レピリナストは血液の凝固線溶系や血糖値に，また活性代謝物 MY-1250 は

ヒト血小板凝集能に作用を示さなかった。

2．毒性

（1）単回投与毒性試験：

1) 急性毒性　 LD50 値（mg/kg）3, 34, 35）

幼若（投与時 3 週齢）

成熟（投与時 6 週齢）

動物
マウス ラット

ウサギ イヌ
幼若 成熟 幼若 成熟

性

投与経路
♂ ♀ ♂ ♀ ♂ ♀ ♂ ♀ ♂ ♀ ♂ ♀

経口 >5,000 >5,000 >5,000 >5,000 >5,000 >5,000 >5,000 >5,000 >5,000 >5,000 >5,000 >5,000
皮下 >5,000 >5,000 >5,000 >5,000
腹腔内 1,477 1,435 2,783 3,757

（2）反復投与毒性試験：

1) 亜急性毒性

①ラット（200・800・3,000mg/kg 30 日　経口）34）

3,000mg/kg 投与群で雌の肝臓に軽度の脂肪変性がみられ，雄では体

重増加抑制傾向と摂餌量の減少傾向が認められた。200 及び 800mg/
kg は毒性学的に無影響量であった。
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②イヌ（100・400・1,600mg/kg 3 ヵ月　経口）35）

1,600mg/kg 投与群で散発的な流涎と嘔吐，摂餌量の軽度低下，体重

増加抑制傾向がみられた。100 及び 400mg/kg は毒性学的に無影響

量であった。

2) 慢性毒性

①ラット（200・400・800・1,600mg/kg 6 ヵ月　経口）36）

1,600mg/kg 投与群で雌に軽度の ALT(GPT)増加と肝臓重量増加が

みられたが，1 ヵ月間の休薬により回復した。200，400 及び

800mg/kg は毒性学的に無影響量であった。

②イヌ（100・400・1,600mg/kg 12 ヵ月　経口）37）

1,600mg/kg 投与群で雌雄ともに ALT(GPT)の増加傾向，雌に

AST(GOT)の増加傾向がみられたが，3 ヵ月間の休薬により回復し

た。その他には特記すべき毒性変化はなかった。100 及び 400mg/
kg は毒性学的に無影響量であった。

（3）生殖発生毒性試験：

1) ラットの妊娠前及び妊娠初期投与試験（Seg.Ⅰ）38）

妊娠前及び妊娠初期にレピリナストを 100，400 及び 1,600mg/kg 投

与した。1,600mg/kg 投与で交配前の雄で体重増加抑制及び摂餌量の

減少傾向がみられたが，生殖能並びに胎児への影響は認められなかった。

2) ラット器官形成期投与試験（Seg.Ⅱ）39）

レピリナストを 100，400 及び 1,600mg/kg をラットの妊娠 7 日から

17 日まで経口投与した。400 及び 1,600mg/kg で，母体の体重増加抑

制及び摂餌量の減少がみられたが，胎児への影響は認められなかった。

また分娩，授乳，哺育に対する影響はなく，新生児の発育分化，機能，行

動及び生後発達にも異常は認められなかった。

3) ウサギの器官形成期投与試験（Seg.Ⅱ）39）

レピリナストを 25，100 及び 400mg/kg，ウサギの妊娠 6 日から 18 日

まで経口投与した。400mg/kg で，母体の死亡，流産，体重及び摂餌量の

減少，腎臓に白色顆粒状物の沈着と腫大がみられた。しかし流産を免れ

た母体については胎児体長の軽度な減少を除き，黄体数，着床数，死亡

胎児数，胎児体重胎盤重量，骨化進行状況等の胎児所見には対照群との

間に差はみられず，レピリナストに起因する外形，内臓及び骨格異常も

認められなかった。

4) ラットの周産期及び授乳期投与試験（Seg.Ⅲ）40）

レピリナスト 100，400 及び 1,600mg/kg をラットの妊娠 17 日から分

娩後 21 日まで経口投与した。1,600mg/kg で，母体の軽度な体重増加

抑制及び摂餌量の減少がみられたが，分娩・哺育への影響並びに新生

児への影響は認められなかった。
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（4）その他の特殊毒性：

1) 依存性試験

該当資料なし

2) 抗原性試験 41）

レピリナストをモルモット，ウサギ，及びマウスに皮下又は腹腔内投与

して感作し，抗原性を検討した。能動性全身アナフィラキシー（モルモ

ット），遅延型皮膚反応（モルモット），シュルツディール反応（モルモッ

ト），PCA 反応（モルモット，ウサギ，マウス），PHA 反応（モルモッ

ト，ウサギ），遅延型接触皮膚アレルギー反応（モルモット）において，す

べて陰性であり抗原性は認められなかった。

3) 変異原性試験 42）

Salmonella typhimurium の 5 菌株及び Escherichia coliWP2 uυrA
を用いた復帰変異試験（0.5 ～ 500mg/plate），Chinese hamster 肺由

来の株化培養細胞 CHL を用いた染色体異常試験（3.2 ～ 25mg/mL で

24 及び 48 時間処理）並びにマウスを用いた小核試験（400 ～ 1,600mg/
kg，単回経口投与）を実施したが，いずれの試験においても突然変異誘

発性及び染色体異常誘発性は認められなかった。

4) 癌原性試験 3）

ラット（104 週経口投与），マウス（91 週経口投与）において癌原性試験

はすべて陰性であり，癌原性は認められなかった。
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Ⅹ．取扱い上の注意等に関する項目

1．有効期間又は使用期限

ロメット錠 150mg：3 年（安定性試験結果に基づく）

ロメット細粒小児用 10％：3 年（安定性試験結果に基づく）

2．貯法・保存条件

室温保存

3．薬剤取扱い上の注意点

錠剤及び細粒に光が直接当たると変色することがあるので，裸錠，開放条件下で

の細粒の保存は避け，遮光が望ましい。

4．承認条件

該当しない

5．包装

ロメット錠 150mg：100 錠（10 錠×10）
500 錠（10 錠×50）
700 錠（14 錠×50）
1,000 錠（10 錠×100）

ロメット細粒小児用 10％：0.5g×200 包

100g
500g

6．同一成分・同効薬

同一成分薬：

なし

同効薬：

Disodium Cromoglycate（DSCG），トラニラスト，アンレキサノクス，

タザノラスト，ペミロラストカリウム

7．国際誕生年月日

1987 年 10 月 2 日
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8．製造販売承認年月日及び承認番号

＜ロメット錠 150mg ＞

承認年月日：2002 年 3 月 4 日（販売名変更に伴う再承認）

承認番号：21400AMZ00130000（販売名変更に伴う再承認）

＜ロメット細粒小児用 10％＞

承認年月日：2002 年 3 月 4 日（販売名変更に伴う再承認）

承認番号：21400AMZ00131000（販売名変更に伴う再承認）

9．薬価基準収載年月日

ロメット錠 150mg：2002 年 7 月 5 日（変更銘柄名での収載日）

ロメット細粒小児用 10％：2002 年 7 月 5 日（変更銘柄名での収載日）

10．効能・効果追加，用法・用量変更追加等の年月日及びその内容

1998 年 3 月 12 日

（用法・用量の変更）

ロメット細粒小児用

通常，小児にはレピリナストとして 1 日量 8mg/kg を 2 回，朝及び就寝前に分け

て経口投与する。なお，年齢・症状により適宜増減する。

「年齢別の標準投与量」を削除。

11．再審査結果，再評価結果公表年月日及びその内容

ロメット錠 150mg：1994 年 9 月 8 日

薬事法第 14 条第 2 項各号（承認拒否事由）のいずれにも該

当しないとの結果を得た。

ロメット細粒小児用 10％：1998 年 3 月 12 日

用法・用量，使用上の注意について変更を行った。

12．再審査期間

ロメット錠 150mg：1987 年 10 月 2 日～ 1993 年 10 月 1 日（終了）

ロメット細粒小児用 10％：1990 年 6 月 29 日～ 1994 年 6 月 28 日（終了）

13．長期投与の可否

14．厚生労働省薬価基準収載医薬品コード

ロメット錠 150mg：4490007F1033
ロメット細粒小児用 10％：4490007C1037
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15．保険給付上の注意

該当しない
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ⅩⅢ．備考

その他の関連資料

＜ロメット細粒小児用 10％についての配合試験＞

本資料は，ロメット細粒小児用 10%を他剤と混和した時のロメット細粒小児用

10%の物理化学的安定性を試験したものであり，他剤の物理化学的安定性につ

いては検討していない。

試験条件

1) 試料の調製

ロメット細粒小児用 10％1.5g と配合薬剤を混和後，グラシンポリラミネート

紙で分包し試料とした。なお，対照として配合薬剤のみを同様に分包し試料と

した。

2) 試験方法

各試料を下記条件下にセットした恒温恒湿器で保存し，配合直後を基準に 7
日目，14 日目及び 30 日目の外観上の変化を観察した。

保存条件

温度 湿度

中間条件 20℃ 75％RH
最悪条件 30℃ 92％RH

3) 判定基準

－：変化の全く認められないもの

±：変化の有無の疑わしいもの

＋：明らかに変化は認められるが，実際調剤投与に差支えない程度のもの

＋＋：調剤投与に差支える程度の変化の認められるもの

湿：湿潤

液：液化

潮：潮解

固：固化

変：変色

臭：臭いに変化の認められるもの

－39－



配合試験成績一覧(1)
（M：配合　 S：単独）

薬剤名
配合量

（g） 試料
20℃　 75％RH 30℃　 92％RH

7 日 14 日 30 日 備考 7 日 14 日 30 日 備考

ロメット細粒小児用 10％ 1.5 S ― ― ― ― ― ―

呼
吸
器
用
剤

アスベリン散 10% 0.2 M ― ― ― ― ― ―

S ― ― ― ― ― ―

アストミン散 0.1 M ― ― ― ― ― ―

S ― ― ― ― ― ＋固

メジコン散 0.1 M ― ― ― ― ― ―

S ― ― ― ― ― ―

ビソルボン細粒 0.2 M ― ― ― ±湿 ＋湿 ＋＋湿

S ― ― ― ±湿 ＋＋湿･固 ＋＋湿･液

ダーゼン顆粒 1％ 0.5 M ― ― ― ― ― ＋＋湿

S ― ― ― ― ― ＋＋湿

アクディーム細粒 10% 0.2 M ― ― ― ― ― ―

S ― ― ― ±湿 ＋＋湿･固 ＋＋湿･固

ネオフィリン末 0.1 M ＋変 ＋変 ＋＋変 黄色に変化 ＋変 ＋＋変 ＋＋変 黄色に変化

S ― ― ― ― ±湿 ＋＋湿･固

ネオフィリン錠 1Tab M ＋変 ＋変
淡黄色に

変化※
＋変 ＋＋変 ＋＋変

黄色に

変化※

S ― ― ― ― ＋変 ＋＋変 黄色に変化

テオドール G20％ 0.3 M ― ― ― ― ― ―

S ― ― ― ― ― ―

メプチン顆粒 0.25 M ― ― ― ― ＋湿

S ― ― ― ― ±（湿） ＋＋湿

ベラチンドライシロップ 0.5 M ― ― ― ― ― ＋湿

S ― ― ― ― ±（湿） ＋＋湿

アゼプチン顆粒 0.2％ 0.5 M ― ― ― ― ― ―

S ― ― ― ― ― ―

抗
ヒ
ス
タ
ミ
ン
剤

アレルギン散 0.2
M ― ― ―  ― ― ―

S  ＋湿 ＋湿

ペリアクチン散 1％ 0.2
M ― ― ―  ― ― ―

S ― ― ―  ― ― ―

消
化
器
用
剤

アルサルミン細粒 0.5 M ― ― ― ― ― ―

S ― ― ― ― ― ―

コランチル顆粒 0.5 M ― ― ― ― ― ―

S ― ― ― ― ― ―

マーズレン S 顆粒 0.3 M ― ― ― ― ― ―

S ― ― ― ― ― ―

酸化マグネシウム 0.1 M ― ― ― ― ― ―

S ― ― ― ― ― ―

ビオフェルミン R 錠 0.5 M ― ― ― ― ＋湿 ＋湿

S ― ― ― ― ＋湿 ＋湿

S・M 散 0.6 M ― ― ― ― ― ―

S ― ― ― ― ― ―

※錠剤接触部
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配合試験成績一覧(2)
（M：配合　 S：単独）

薬剤名
配合量

（g） 試料
20℃　 75％RH 30℃　 92％RH

7 日 14 日 30 日 備考 7 日 14 日 30 日 備考

精
神
神
経
用
剤

フェノバール散 10％ 1.5
M ― ― ―  ― ― ―

S ― ― ―  ― ― ―

テグレトール細粒 50% 0.5
M ― ― ―  ― ― ―

S ― ― ―  ― ― ―

ビ
タ
ミ
ン
剤

シナール 0.5
M ― ― ― ― ＋湿 ＋＋湿･固

S ― ― ― ― ＋＋湿･固 ＋＋湿･液

調剤用パンビタン末 0.5
M ― ― ― ― ±（湿） ＋＋湿･固

S ― ― ― ±（湿）＋＋湿･固 ＋＋湿･固

抗
生
物
質

エリスロシン W 顆粒 20％ 1.5
M ― ― ― ― ― ―

S ― ― ― ― ― ―

エリスロシン

ドライシロップ 10% 1.0
M ― ― ― ±（湿）＋＋湿･固 ＋＋湿･固

S ― ― ― ±（湿）＋＋湿･固 ＋＋湿･固

サワシリン細粒 2.5
M ― ― ― ― ±（湿） ＋＋湿

S ― ― ― ― ＋＋湿･固 ＋＋湿･液

ケフラール細粒小児用

100mg 2.5
M ― ― ― ― ＋＋湿 ＋＋湿･固

S ― ― ― ±（湿）＋＋湿･固 ＋＋湿･固
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