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規 格 ・ 含 量 

徐放錠50mg ：１錠中日局テオフィリン50mg含有 

徐放錠100mg：１錠中日局テオフィリン100mg含有 

徐放錠200mg：１錠中日局テオフィリン200mg含有 

徐放ドライシロップ小児用20％：１g中日局テオフィリン200mg含有 

一 般 名 
和名：テオフィリン(ＪＡＮ) 

洋名：Ｔｈｅｏｐｈｙｌｌｉｎｅ(ＪＡＮ) 

製 造 販 売 承 認 年 月 日 

薬 価 基 準 収 載 年 月 日 

販 売 開 始 年 月 日 

製造販売承認年月日：2012年８月７日(販売名変更) 

薬価基準収載年月日：2012年12月14日(販売名変更) 

販 売 開 始 年 月 日：2011年６月24日(徐放錠50mg/徐放錠200mg) 

1990年７月13日(徐放錠100mg) 

2000年７月７日(徐放ドライシロップ小児用20％) 

製造販売(輸入)・提携・ 

販 売 会 社 名 
製造販売元：沢井製薬株式会社 

医薬情報担当者の連絡先  

問 い 合 わ せ 窓 口 

沢井製薬株式会社 医薬品情報センター 

TEL：0120-381-999、FAX：06-7708-8966 

医療関係者向け総合情報サイト：https://med.sawai.co.jp/ 

 

本ＩＦは2024年５月改訂の電子添文の記載に基づき改訂した。 

最新の情報は、独立行政法人 医薬品医療機器総合機構の医薬品情報検索ページで確認してください。 



 

 

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― 
 

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。 

                  (2020年４月改訂) 
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Ⅰ．概要に関する項目 

 

１．開発の経緯 ···········································································  

テオフィリン徐放錠50mg/徐放錠100mg/徐放錠200mg／徐放ドライシロップ小児用20％｢サワ

イ｣は、日局テオフィリンを含有するキサンチン系気管支拡張剤である。 

本剤は、後発医薬品として下記通知に基づき、製造方法[錠50mg/錠200mg]並びに規格及び試験

方法を設定、安定性試験、生物学的同等性試験を実施し、承認を得て上市に至った。 

 アーデフィリン 

錠50/錠200(旧販売名) 

アーデフィリン 

錠100(旧販売名) 

アーデフィリン 

ＤＳ20％(旧販売名) 

承認申請に際し

準拠した通知名 

平成17年３月31日 薬食

発第0331015号(平成21

年３月４日 薬食発第

0304004号により一部改

正) 

昭和55年５月30日 

薬発第698号 

昭和55年５月30日 

薬発第698号 

承 認 2011年１月 1990年３月 2000年２月 

上 市 2011年６月 1990年７月 2000年７月 

1994年７月に成人の気管支喘息について、用法及び用量が追加された[アーデフィリン錠

100(旧販売名)]。また、｢小児気管支喘息治療・管理ガイドライン2005｣の記載内容を反映する

ため、2005年12月14日付事務連絡等に基づき、2006年６月に、用法及び用量が変更された[アー

デフィリンＤＳ20％(旧販売名)]｡(Ⅹ．-９．参照) 

アーデフィリン錠50/錠200(旧販売名)は、｢後発医薬品の必要な規格を揃えること等について｣

(平成18年３月10日付 医政発第0310001号)に基づき、上市に至った。 

2012年12月に｢医療用後発医薬品の承認申請にあたっての販売名の命名に関する留意事項につ

いて｣(平成17年９月22日 薬食審査発第0922001号)に基づき、『テオフィリン徐放錠50mg｢サワ

イ｣』、『テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣』、『テオフィリン徐放錠200mg｢サワイ｣』及び『テ

オフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣』に販売名を変更した｡(Ⅹ．-８．参照) 

 

２．製品の治療学的特性 ···································································  

１)テオフィリンの作用機序は、ｐｈｏｓｐｈｏｄｉｅｓｔｅｒａｓｅの作用を阻害して細胞内ｃｙｃｌｉｃ ３’,５’-

ＡＭＰ濃度を高めることによるとされている１～６)。 

このほかにも、アデノシン受容体に対する拮抗作用、細胞内カルシウムイオンの分布調節作

用、内因性カテコールアミンの遊離促進作用及びプロスタグランジンに対する拮抗作用等が

報告されており、いまだ作用機序については不明な点が多い｡(Ⅵ．-２．参照) 

２)重大な副作用として、痙攣、意識障害、急性脳症、横紋筋融解症、消化管出血、赤芽球癆、

アナフィラキシーショック、肝機能障害、黄疸、頻呼吸、高血糖症が報告されている｡(Ⅷ．

-８．参照) 

 

３．製品の製剤学的特性 ···································································  

｢Ⅳ．製剤に関する項目｣及び沢井製薬株式会社｢医療関係者向け総合情報サイト｣

https://med.sawai.co.jp/ 参照 
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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、最適使用ガイドライン等 有無 

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 

(2025年８月１日時点) 

 

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 

テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣ 

テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣ 

テオフィリン徐放錠200mg｢サワイ｣ 

テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

 

2)洋名 

ＴＨＥＯＰＨＹＬＬＩＮＥ Ｓｕｓｔａｉｎｅｄ-ｒｅｌｅａｓｅ Ｔａｂｌｅｔｓ [ＳＡＷＡＩ] 

ＴＨＥＯＰＨＹＬＬＩＮＥ Ｓｕｓｔａｉｎｅｄ-ｒｅｌｅａｓｅ Ｄｒｙ Ｓｙｒｕｐ ｆｏｒ Ｐｅｄｉａｔｒｉｃ [ＳＡＷＡＩ] 

 

3)名称の由来 

通知｢平成17年９月22日 薬食審査発第0922001号｣に基づき命名した。 

 

２．一般名 ···············································································  

1)和名(命名法) 

テオフィリン( ＪＡＮ) 

 

2)洋名(命名法) 

Ｔｈｅｏｐｈｙｌｌｉｎｅ(ＪＡＮ) 

 

3)ステム(stem) 

－ｆｙｌｌｉｎｅ：Ｎ－ｍｅｔｈｙｌａｔｅｄ ｘａｎｔｈｉｎｅ ｄｅｒｉｖａｔｉｖｅｓ 

 

３．構造式又は示性式 ·····································································  

 

 

 

 

 

 

 

４．分子式及び分子量 ·····································································  

分子式：Ｃ７Ｈ８Ｎ４Ｏ２ 

分子量：180.16 

 

５．化学名(命名法)又は本質 ·······························································  

１,３-Ｄｉｍｅｔｈｙｌ‐１Ｈ ‐ｐｕｒｉｎｅ‐２,６(３Ｈ ,７Ｈ )‐ｄｉｏｎｅ (ＩＵＰＡＣ) 
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６．慣用名、別名、略号、記号番号 ···························································  

特になし 
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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 

白色の結晶又は結晶性の粉末である。 

 

2)溶解性 

Ｎ,Ｎ‐ジメチルホルムアミドにやや溶けやすく、水又はエタノール(99.5)に溶けにくい。

0.1mol/L塩酸試液に溶ける。 

溶解度(37℃)７)：ｐＨ1.2：14mg/mL、ｐＨ4.0：13mg/mL、ｐＨ6.8：12mg/mL、水：12mg/mL 

 

3)吸湿性 

乾燥減量：0.5％以下(１g、105℃、４時間) 

 

4)融点(分解点)、沸点、凝固点 

融点：271～275℃ 

 

5)酸塩基解離定数 

ｐＫａ＝8.77(25℃、イミダゾール環)７) 

 

6)分配係数 

該当資料なし 

 

7)その他の主な示性値 

該当資料なし 

 

２．有効成分の各種条件下における安定性 ····················································  

該当資料なし 

 

３．有効成分の確認試験法、定量法 ··························································  

＜確認試験法＞ 

日局｢テオフィリン｣の確認試験に準ずる｡ 

１)紫外可視吸光度測定法 

２)赤外吸収スペクトル測定法 

 

＜定量法＞ 

日局｢テオフィリン｣の定量法に準ずる｡(電位差滴定法) 
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Ⅳ．製剤に関する項目 

 

１．剤形 ·················································································  

1)剤形の区別 

テオフィリン徐放錠50mg/徐放錠200mg｢サワイ｣：徐放性素錠 

テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣：割線入り徐放性素錠 

テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣：徐放性ドライシロップ 

 

＜徐放性機構＞ 

テオフィリン徐放錠50mg/徐放錠100mg/徐放錠200mg／徐放ドライシロップ小児用20％｢サワ

イ｣は、ｐＨ非依存性非水溶性マトリックス型の徐放性製剤である。 

(１)有効成分の溶出機構 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

(２)徐放性マトリックスの分散機構 

●テオフィリン徐放錠50mg/徐放錠100mg/徐放錠200mg｢サワイ｣ 

 

 

 

 

 

●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

 

 

 

 

 

 

  

徐放性マトリックスは、非水溶性高分子基剤(錠50mg／

ドライシロップ小児用20％：エチルセルロース、錠100mg 

/200mg：硬化油)中にテオフィリンが分散した構造から

なる。 

徐放性マトリックス内に

消化管液が浸入する。 

消化管液の浸入に伴い、徐放性マ

トリックス内のテオフィリンが徐  々

に溶解し、外部に溶出される。 

テオフィリンの溶出が終わ

れば残ったマトリックス部

分は体外に排泄される。 

(イメージ) 

時間とともに崩壊して小さくなっていく。 

服用後、体内ですぐ徐放性

マトリックスが分散する。 (イメージ)
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2)製剤の外観及び性状 

品 名 
表 

(直径mm) 

裏 

(重量mg) 

側面 

(厚さmm) 
性 状 

テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣ 

 

 

 
白 色 

6.0 約113 3.7 

テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣ 

 

 

 
白 色 

8.0 約170 2.8 

テオフィリン徐放錠200mg｢サワイ｣ 

 

 

 
白 色 

10.0 約340 4.9 

テオフィリン徐放ドライシロップ 

小児用20％｢サワイ｣ 
 

白色の粉末状又は

粒状 

ピーチ様の芳香が

あり、味は甘い 

 

3)識別コード  

●テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣ 

表示部位：錠剤本体(片面)、ＰＴＰシート 

表示内容：ＳＷ 121 

 

●テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣ 

表示部位：錠剤本体(片面)、ＰＴＰシート 

表示内容：ＳＷ 128 

 

●テオフィリン徐放錠200mg｢サワイ｣ 

表示部位：錠剤本体(片面)、ＰＴＰシート 

表示内容：ＳＷ 131 

 

●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

該当しない 

 

4)製剤の物性 

●テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣ 

製剤均一性：日局一般試験法 製剤均一性試験法の項により質量偏差試験を行うとき､規格に

適合する。 

溶出性：日本薬局方外医薬品規格第３部 溶出性の項により試験を行うとき､規格に適合する｡ 

 

●テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣ 

製剤均一性：日局一般試験法 製剤均一性試験法の項により質量偏差試験を行うとき､規格に

適合する。 

溶出性：日本薬局方外医薬品規格第３部 溶出性の項により試験を行うとき､規格に適合する｡ 
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●テオフィリン徐放錠200mg｢サワイ｣ 

製剤均一性：日局一般試験法 製剤均一性試験法の項により質量偏差試験を行うとき､規格に

適合する。 

溶出性：日本薬局方外医薬品規格第３部 溶出性の項により試験を行うとき､規格に適合する｡ 

 

●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

溶出性：日本薬局方外医薬品規格第３部 溶出性の項により試験を行うとき､規格に適合する｡ 

 

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 

品 名 
テオフィリン徐放錠

50mg｢サワイ｣ 

テオフィリン徐放錠

100mg｢サワイ｣ 

テオフィリン徐放錠

200mg｢サワイ｣ 

有効成分 

[１錠中] 

日局テオフィリン 

50mg 100mg 200mg 

添加剤 

エチルセルロース、軽質

無水ケイ酸、ステアリン

酸Ｃａ、乳糖、没食子酸プ

ロピル 

軽質無水ケイ酸、結晶セルロース、硬化油、ステア

リン酸Ｍｇ、ヒプロメロースフタル酸エステル 

 

品 名 テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

有効成分 

[１g中] 
日局テオフィリン 200mg 

添加剤 

アラビアゴム、エチルセルロース、オクテニルコハク酸デンプンＮａ、カルメ

ロースＮａ、軽質無水ケイ酸、結晶セルロース、サッカリンＮａ、酸化チタン、

デキストリン、トウモロコシデンプン、バニリン、ヒドロキシプロピルセルロ

ース、プロピレングリコール、没食子酸プロピル、マクロゴール6000、Ｄ-マン

ニトール、香料 

 

2)電解質等の濃度 

該当資料なし 

 

3)熱量 

該当資料なし 

 

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 ························································  

●テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣ 

１)ＰＴＰ包装品の安定性(加速試験)８) 

テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣をＰＴＰ包装(ポリ塩化ビニルフィルム、アルミ箔)したものに

ついて、安定性試験を行った。 

その結果、規格に適合した。 

保 存 条 件 イニシャル 
40℃75％ＲＨ・遮光 

６ヵ月 

性 状 白色の徐放性素錠であった 同左 

確 認 試 験 規格に適合 同左 

質 量 偏 差 試 験 規格に適合 同左 

溶 出 試 験 規格に適合 同左 

定  量  試  験 ※ 100.5 100.7 

※：表示量に対する含有率(％) 

 

２)無包装下の安定性試験９) 

テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣の無包装の製剤について、各種条件下で保存し、安定性試験

を行った。 

その結果、以下の結果が得られた。 

保存条件 イニシャル 
温度 

(40℃３ヵ月) 

湿度 

(25℃75％ＲＨ 

３ヵ月)  

光 

(総照射量 

60万ｌｘ･hr) 

室温 

(25℃60％ＲＨ 

３ヵ月) 

性 状 
白色の徐放性素

錠 
変化なし 変化なし 変化なし 変化なし 

硬度(kg) 7.6 7.7 10.3 7.8 8.1 

溶 出試 験 問題なし 問題なし 問題なし 問題なし 問題なし 

定量試験※ 100.0 100.2 100.0 99.6 100.4 

日本病院薬剤師会編｢錠剤･カプセル剤の無包装状態での安定性情報｣の基準に準じて試験を行って 

いる｡ ※：イニシャルを100としたときの含有率(％) 

 

●テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣ 

１)ＰＴＰ包装品の安定性(長期保存試験)10) 

テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣をＰＴＰ包装(ポリ塩化ビニルフィルム、アルミ箔)した後、

ピロー包装(ポリエチレン袋)したものについて、安定性試験を行った。 

その結果、規格に適合した。 

保 存 条 件 イニシャル 
室温・遮光 

３年 

性 状 白色の割線入り徐放性素錠であった 同左 

溶 出 試 験 規格に適合 同左 

定  量  試  験 ※ 100.6 98.7 

※：表示量に対する含有率(％) 
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２)バラ包装品の安定性(長期保存試験)10) 

テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣をバラ包装(ポリエチレン袋)したものについて、安定性試

験を行った。 

その結果、規格に適合した。 

保 存 条 件 イニシャル 
室温・遮光 

３年 

性 状 白色の割線入り徐放性素錠であった 同左 

溶 出 試 験 規格に適合 同左 

定  量  試  験 ※ 99.8 99.8 

※：表示量に対する含有率(％) 
 

３)無包装下の安定性試験11) 

テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣の無包装の製剤について、各種条件下で保存し、安定性試験

を行った。 

その結果、光の条件下で性状変化が観察された。 

保存条件 イニシャル 
温度 

(40℃３ヵ月) 

湿度 

(25℃75％ＲＨ 

３ヵ月)  

光 

(総照射量 

120万ｌｘ･hr) 

性 状 
白色の割線入り徐

放性素錠 
変化なし 変化なし 

白色～微黄白色

の素錠 

硬度(k g ) 6.6 8.0 7.2 7.1 

定量試験※ 100.0 100.3 103.7 101.2 

日本病院薬剤師会編｢錠剤･カプセル剤の無包装状態での安定性情報｣の基準に準じて試験を行って 

いる｡ ※：イニシャルを100としたときの含有率(％) 

 

●テオフィリン徐放錠200mg｢サワイ｣ 

１)ＰＴＰ包装品の安定性(加速試験)12) 

テオフィリン徐放錠200mg｢サワイ｣をＰＴＰ包装(ポリ塩化ビニルフィルム、アルミ箔)した後、

ピロー包装(アルミ袋)したものについて、安定性試験を行った。 

その結果、規格に適合した。 

保 存 条 件 イニシャル 
40℃75％ＲＨ・遮光 

６ヵ月 

性 状 白色の徐放性素錠であった 同左 

確 認 試 験 規格に適合 同左 

質 量 偏 差 試 験 規格に適合 同左 

溶 出 試 験 規格に適合 同左 

定  量  試  験 ※ 100.4 101.3 

※：表示量に対する含有率(％) 
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２)無包装下の安定性試験13) 

テオフィリン徐放錠200mg｢サワイ｣の無包装の製剤について、各種条件下で保存し、安定性試験

を行った。 

その結果、以下の結果が得られた。 

保存条件 イニシャル 
温度 

(40℃３ヵ月) 

湿度 

(25℃75％ＲＨ 

３ヵ月)  

光 

(総照射量 

60万ｌｘ･hr) 

室温 

(25℃60％ＲＨ 

３ヵ月) 

性 状 
白色の徐放性

素錠 
変化なし 変化なし 変化なし 変化なし 

硬度 ( k g ) 11.4 11.3 10.7 11.2 11.2 

溶 出 試 験 問題なし 問題なし 問題なし 問題なし 問題なし 

 定量試験※ 100.0 99.1 100.7 99.5 100.1 

日本病院薬剤師会編｢錠剤･カプセル剤の無包装状態での安定性情報｣の基準に準じて試験を行って 

いる｡ ※：イニシャルを100としたときの含有率(％) 

 

●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

１)バラ包装品の安定性(長期保存試験)14) 

テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣をバラ包装(ポリエチレン瓶)したもの

について、安定性試験を行った。 

その結果、規格に適合した。 

保 存 条 件 イニシャル 
室温・遮光 

３年 

性 状 
白色の粉末又は粒状で、ピーチ様の芳香があり、

味は甘い徐放性のドライシロップ剤であった 
同左 

確 認 試 験 規格に適合 同左 

溶 出 試 験 規格に適合 同左 

定  量  試  験 ※ 104.2 104.4 

※：表示量に対する含有率(％) 
 

２)無包装下の安定性試験15) 

テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣の無包装の製剤について、各種条件下で

保存し、安定性試験を行った。 

その結果、温度及び湿度の条件下で含量低下が観察された。 

保存条件 イニシャル 
温度 

(40℃３ヵ月) 

湿度 

(25℃75％ＲＨ 

３ヵ月) 

光 

(総照射量 

60万ｌｘ･hr) 

性   状 

白色の粉末又は粒状で、ピ

ーチ様の芳香があり、味は

甘い徐放性のドライシロ

ップ剤であった 

変化なし 変化なし 変化なし 

溶 出 試 験 問題なし 問題なし 問題なし 問題なし 

定 量 試 験 ※ 100.0 94.9 90.8 110.9 

日本病院薬剤師会編｢錠剤･カプセル剤の無包装状態での安定性情報｣の基準に準じて試験を行って 
いる｡ ※：イニシャルを100としたときの含有率(％) 
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７．調製法及び溶解後の安定性 ·····························································  

●テオフィリン徐放錠50mg/徐放錠100mg/徐放錠200mg｢サワイ｣ 

該当しない 

 

●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

懸濁後の安定性試験14) 

テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣を水に懸濁(20mg/mL、10mg/mL、５mg/mL)

したものについて、室温及び40℃の保存条件下で24時間保存し、安定性試験を行った。 

その結果、経時的な溶出率の上昇傾向が認められ、懸濁後は速やかに使用することが望まし

いことが確認された｡ 

保存 

条件 
試料液濃度 試験項目 

試験結果 

イニシャル ８時間後 24 時間後 

室温 

20mg/mL 

性 状 

白色の懸濁した液で、

ピーチ様の芳香があ

り、味は甘かった 

同左 同左 

溶出試験 

１時間：53.5％ 

２時間：69.6％ 

５時間：86.9％ 

１時間：59.6％ 

２時間：73.9％ 

５時間：91.0％ 

― 

定量試験※ 98.5 97.9 98.4 

10mg/mL 

性 状 

白色の懸濁した液で、

ピーチ様の芳香があ

り、味は甘かった 

同左 同左 

溶出試験 

１時間：53.3％ 

２時間：70.1％ 

５時間：87.1％ 

１時間：58.7％ 

２時間：73.9％ 

５時間：90.7％ 

― 

定量試験※ 99.4 99.0 99.1 

５mg/mL 

性 状 

白色の懸濁した液で、

ピーチ様の芳香があ

り、味は甘かった 

同左 同左 

溶出試験 

１時間：53.5％ 

２時間：70.2％ 

５時間：87.8％ 

１時間：57.7％ 

２時間：73.6％ 

５時間：90.6％ 

― 

定量試験※ 99.6 98.8 99.2 

40℃ 10mg/mL 

性 状 

白色の懸濁した液で、

ピーチ様の芳香があ

り、味は甘かった 

同左 同左 

溶出試験 

１時間：53.6％ 

２時間：70.0％ 

５時間：87.7％ 

１時間：61.2％ 

２時間：74.8％ 

５時間：91.8％ 

― 

定量試験※ 98.7 99.2 99.1 

※：表示量に対する含有率(％) 

 

８．他剤との配合変化(物理化学的変化) ······················································  

＜配合変化試験＞ 

●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

ⅩⅢ．-２．参照16) 
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９．溶出性 ···············································································  

＜溶出挙動における同等性及び類似性＞ 

●テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣17) 

通知等 
｢後発医薬品の生物学的同等性試験ガイドライン｣：平成18年11月24日  

薬食審査発第1124004号 

試験条件 
パドル法 

50rpm(ｐＨ1.2、4.0、6.8、水、ｐＨ6.8ポリソルベート80 

1.0％(W/V)添加)、100rpm(ｐＨ6.8)、200rpm(ｐＨ6.8) 

回転バスケット法 100rpm(ｐＨ6.8)、200rpm(ｐＨ6.8) 

試験回数 12ベッセル 

試験製剤 テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣(ロット番号：598Ｔ1Ｓ2104) 

標準製剤 テオドール錠50mg(ロット番号：Ｐ014) 

結果及び考察 

パドル法 

<50rpm：ｐＨ1.2> 

標準製剤が規定された試験時間(120分)における平均溶出率の1/2の平均溶

出率を示す時点(30分)及び規定された試験時間(120分)において、試験製剤

の平均溶出率は標準製剤の平均溶出率±６％の範囲にあった。 

<50rpm：ｐＨ4.0> 

標準製剤の平均溶出率が30％(１時間)、50％(４時間)及び80％(14時間)付近

の３時点において、試験製剤の平均溶出率は標準製剤の平均溶出率±10％の

範囲にあった。 

<50rpm：ｐＨ6.8> 

標準製剤の平均溶出率が30％(１時間)、50％(４時間)及び80％(10時間)付近

の３時点において、試験製剤の平均溶出率は標準製剤の平均溶出率±10％の

範囲にあった。 

<50rpm：水> 

標準製剤の平均溶出率が30％(１時間)、50％(４時間)及び80％(10時間)付近

の３時点において、試験製剤の平均溶出率は標準製剤の平均溶出率±10％の

範囲にあった。 

<50rpm：ｐＨ6.8ポリソルベート80 1.0％(W/V)添加> 

ｆ２関数の値が50以上であった。 

<100rpm：ｐＨ6.8> 

標準製剤の平均溶出率が30％(１時間)、50％(２時間)及び80％(５時間)付近

の３時点において、試験製剤の平均溶出率は標準製剤の平均溶出率±10％の

範囲にあった。 

<200rpm：ｐＨ6.8> 

標準製剤の平均溶出率が30％(15分)、50％(45分)及び80％(90分)付近の３時

点において、試験製剤の平均溶出率は標準製剤の平均溶出率±10％の範囲に

あった。 

 

回転バスケット法 

<100rpm：ｐＨ6.8> 

ｆ２関数の値が50以上であった。 

<200rpm：ｐＨ6.8> 

標準製剤の平均溶出率が30％(30分)、50％(60分)及び80％(120分)付近の３

時点において、試験製剤の平均溶出率は標準製剤の平均溶出率±10％の範囲

にあった。 

 

以上の結果より、両製剤の溶出挙動は同等であると判断した。 
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( ：判定基準の適合範囲) 
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●テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣18) 

品質再評価結果通知日 2000年２月16日 オレンジブック収載 Ｎｏ．３ 

通知等 
｢医療用医薬品の品質再評価に係る公的溶出試験(案)等について｣：平成11年

７月15日 医薬審第1080号 

試験条件 パドル法 50rpm(ｐＨ1.2、4.0、6.8、水) 

試験回数 ６ベッセル 

試験製剤 テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣(ロット番号：98601) 

標準製剤 テオドール錠100mg(ロット番号：ＬＱＦ) 

結果及び考察 

<50rpm：ｐＨ1.2> 

標準製剤の平均溶出率が30％(４時間)、50％(10時間)及び80％(24時間)付近

の３時点において、試験製剤の平均溶出率は標準製剤の平均溶出率±15％の

範囲にあった。 

<50rpm：ｐＨ4.0> 

標準製剤の平均溶出率が30％(３時間)、50％(８時間)及び80％(24時間)付近

の３時点において、試験製剤の平均溶出率は標準製剤の平均溶出率±15％の

範囲にあった。 

<50rpm：ｐＨ6.8> 

標準製剤の平均溶出率が30％(１時間)、50％(５時間)及び80％(12時間)付近

の３時点において、試験製剤の平均溶出率は標準製剤の平均溶出率±15％の

範囲にあった。 

<50rpm：水> 

標準製剤の平均溶出率が30％(1.5時間)、50％(６時間)及び80％(12時間)付

近の３時点において、試験製剤の平均溶出率は標準製剤の平均溶出率±15％

の範囲にあった。 

 

以上の結果より、両製剤の溶出挙動は同等であると判断した。 

( ：判定基準の適合範囲) 
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●テオフィリン徐放錠200mg｢サワイ｣19) 

通知等 
｢含量が異なる経口固形製剤の生物学的同等性試験ガイドライン｣：平成18年

11月24日 薬食審査発第1124004号 

試験条件 パドル法 50rpm(ｐＨ6.8) 

試験回数 12ベッセル 

試験製剤 テオフィリン徐放錠200mg｢サワイ｣(ロット番号：598Ｔ2Ｓ0109) 

標準製剤 テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣(ロット番号：08Ｙ01) 

結果及び考察 

標準製剤の平均溶出率が30％(３時間)、50％(５時間)及び80％(10時間)付近

の３時点において、試験製剤の平均溶出率は標準製剤の平均溶出率±10％の

範囲にあった。 

最終比較時点(10時間)における試験製剤の個々の溶出率は、試験製剤の平均

溶出率±15％の範囲を超えるものが12個中１個以下で、±25％の範囲を超え

るものがなかった。 

 

以上の結果より、両製剤の溶出挙動は同等であると判断した。 

本剤の処方変更水準はＡ水準であり、両製剤の溶出挙動は同等であったこと

から、両製剤は生物学的に同等であるとみなした。 

( ：判定基準の適合範囲) 
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●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣20) 

品質再評価結果通知日 2003年６月24日 オレンジブック収載 Ｎｏ．16 

通知等 
｢医療用医薬品の品質再評価に係る公的溶出試験(案)等について｣：平成14年８

月２日 医薬審発第0802001号 

試験条件 パドル法 50rpm(ｐＨ1.2、4.0、6.8、水) 

試験回数 ６ベッセル 

試験製剤 テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣(ロット番号：304Ｓ0120) 

標準製剤 テオドールドライシロップ20％(ロット番号：ＢＰ4) 

結果及び考察 

<50rpm：ｐＨ1.2> 

標準製剤の平均溶出率が30％(60分)及び規定された試験時間(120分)付近の２

時点において、試験製剤の平均溶出率は標準製剤の平均溶出率±15％の範囲に

あった。 

<50rpm：ｐＨ4.0> 

標準製剤の平均溶出率が30％(１時間)、50％(３時間)及び80％(12時間)付近の

３時点において、試験製剤の平均溶出率は標準製剤の平均溶出率±15％の範囲

にあった。 

<50rpm：ｐＨ6.8> 

標準製剤の平均溶出率が30％(１時間)、50％(３時間)及び80％(８時間)付近の

３時点において、試験製剤の平均溶出率は標準製剤の平均溶出率±15％の範囲

にあった。 

<50rpm：水> 

標準製剤の平均溶出率が30％(１時間)、50％(２時間)及び80％(８時間)付近の

３時点において、試験製剤の平均溶出率は標準製剤の平均溶出率±15％の範囲

にあった。 

 

以上の結果より、両製剤の溶出挙動は同等であると判断した。 

( ：判定基準の適合範囲) 
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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  

該当資料なし 

 

2)包装 

●テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣ 

22. 包装 

ＰＴＰ：100錠(10錠×10) 

 

●テオフィリン徐放錠100mg/徐放錠200mg｢サワイ｣ 

22. 包装 

<テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣> 

ＰＴＰ：100錠(10錠×10)、1,000錠(10錠×100) 

バラ：1,000錠 

<テオフィリン徐放錠200mg｢サワイ｣> 

ＰＴＰ：100錠(10錠×10) 

 

●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

22. 包装 

バラ[乾燥剤入り]：100g 

 

3)予備容量 

該当しない 

 

4)容器の材質 

●テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣ 

ＰＴＰ：[ＰＴＰシート]ポリ塩化ビニルフィルム、アルミニウム箔 

[ピロー]ポリエチレンフィルム 

 

 

 

 

( ：判定基準の適合範囲) 
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●テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣ 

ＰＴＰ：[ＰＴＰシート]ポリ塩化ビニルフィルム、アルミニウム箔 

[ピロー]ポリエチレンフィルム 

バラ：ポリエチレン袋 

 

●テオフィリン徐放錠200mg｢サワイ｣ 

ＰＴＰ：[ＰＴＰシート]ポリ塩化ビニルフィルム、アルミニウム箔 

[ピロー]アルミニウム袋 

 

●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

バラ：[本体]ポリエチレン瓶、[キャップ]ポリプロピレン 

 

11．別途提供される資材類 ·································································  

該当しない 

 

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 ·········································································  

●テオフィリン徐放錠50mg／徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

4. 効能又は効果 

○気管支喘息 

○喘息性(様)気管支炎 

 

●テオフィリン徐放錠100mg/徐放錠200mg｢サワイ｣ 

4. 効能又は効果 

○気管支喘息 

○喘息性(様)気管支炎 

○慢性気管支炎 

○肺気腫 

 

２．効能又は効果に関連する注意 ····························································  

5. 効能又は効果に関連する注意 

<喘息性(様)気管支炎> 

5.1 発熱を伴うことが多く、他の治療薬による治療の優先を考慮すること。テオフィリン投

与中に発現した痙攣の報告は、発熱した乳幼児に多い。 

 

３．用法及び用量 ·········································································  

1)用法及び用量の解説 

●テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣ 

6. 用法及び用量 

通常、テオフィリンとして、成人１回200mg(本剤４錠)を、小児１回100～200mg(本剤２～

４錠)を、１日２回、朝及び就寝前に経口投与する。また、気管支喘息については、テオフ

ィリンとして成人１回400mg(本剤８錠)を、１日１回就寝前に経口投与することもできる。 

なお、年齢、症状により適宜増減する。 

 

●テオフィリン徐放錠100mg/徐放錠200mg｢サワイ｣ 

6. 用法及び用量 

<テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣> 

通常、テオフィリンとして、成人１回200mg(本剤２錠)を、小児１回100～200mg(本剤１～

２錠)を、１日２回、朝及び就寝前に経口投与する。また、気管支喘息については、テオフ

ィリンとして成人１回400mg(本剤４錠)を、１日１回就寝前に経口投与することもできる。 

なお、年齢、症状に応じ適宜増減する。 

<テオフィリン徐放錠200mg｢サワイ｣> 

通常、テオフィリンとして、成人１回200mg(本剤１錠)を、１日２回、朝及び就寝前に経

口投与する。また、気管支喘息については、テオフィリンとして成人１回400mg(本剤２錠)

を、１日１回就寝前に経口投与することもできる。 

なお、年齢、症状に応じ適宜増減する。 
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●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

6. 用法及び用量 

通常、小児にテオフィリンとして、１回４～８mg/kg(本剤20～40mg/kg)を、１日２回、朝

及び就寝前に経口投与する。 

なお、開始用量は年齢、症状、合併症等を考慮のうえ決定し、臨床症状等を確認しながら

適宜増減する。 

本剤は通常、用時、水に懸濁して投与するが、顆粒のまま投与することもできる。 

 

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 ····························································  

7. 用法及び用量に関連する注意 

<効能共通> 

7.1 本剤投与中は、臨床症状等の観察や血中濃度のモニタリングを行うなど慎重に投与す

ること。 

<気管支喘息> 

7.2 小児に投与する場合の投与量、投与方法等については、学会のガイドライン等、最新の

情報を参考に投与すること｡[9.7.1参照] 

＜参考：日本小児アレルギー学会：小児気管支喘息治療・管理ガイドライン21)＞ 

６～15歳では８～10mg/kg/日(１回４～５mg/kg １日２回)より開始し、臨床効果と血中

濃度を確認しながら調節する。 

 

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 
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4)検証的試験 

(1)有効性検証試験 

●テオフィリン徐放錠100mg/徐放錠200mg｢サワイ｣ 

17.1 有効性及び安全性に関する試験 

17.1.1 国内二重盲検比較試験 

小児(６～15歳)の気管支喘息患者を対象に実施された多施設二重盲検比較試験(テオフィ

リン徐放錠群：錠100mgを１日２回、テオフィリン群：錠67mgを１日３回、トリメトキノ

ール群：錠１mgを１日３回)の概要は下表のとおりであった。 

全般改善度の比較 

 著明

改善 

中等度 

改善 

軽度

改善 
不変 悪化 計 Ｋｒｕｓｋａｌ ｔｅｓｔ 

Ｗｉｌｃｏｘｏｎ 

順位和検定 
Ｘ2検定 

テオフィリ

ン徐放錠群 
７ 11 ４ ３ １ 26 

Ｐ＜0.05 

(Ｍ＞Ｉ,Ｐ＜0.1) 

Ｍ＞Ｉ,Ｐ＜0.05 

Ｍ：Ｔ Ｎ.Ｓ. 

Ｔ：Ｉ Ｎ.Ｓ. 

著明～中等度以上 

Ｍ＞Ｉ,Ｐ＜0.01 

他はＮ.Ｓ. 

テオフィリ

ン群 
５ ６ ６ ２ ４ 23 

トリメトキ

ノール群 
４ １ ９ ８ １ 23 

テオフィリン徐放錠群の副作用発現頻度は、14.3％(8例/56例)であった。主な副作用は、

悪心12.5％(7/56例)、頭痛10.7％(6/56例)、食欲不振8.9％(5/56例)であった22)。 

注)本剤の承認最大用量は、成人400mg/回、小児200mg/回である。錠200mgは小児に対する承認用法及び用量

を有していない。 

 

(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 

●テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣ 

17.1.1 一般臨床試験(１日２回投与) 

気管支喘息患児を対象に実施された臨床試験において277例中、脱落、除外例を除いた250

例のうち、改善以上と評価されたのは188例(75.2％)であった23～25)。 
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●テオフィリン徐放錠100mg/徐放錠200mg｢サワイ｣ 

17.1.2 国内二重盲検交叉比較試験(１日１回投与) 

１日２回分割投与法との気管支喘息患者を対象に実施された多施設二重盲検交叉比較試

験の概要は下表のとおりであった26～30)。 

投与法別の全般改善度の比較 

１日１回投与は１日２回投与に比べ  

著明 

改善 
改善 

やや 

改善 
同等 

やや 

悪化 
悪化 

著明 

悪化 
計 

検定 

Ｓ検定 Ｗ検定 

０ 

[0.0] 

 

５ 

[7.0] 

(7.0) 

11 

[15.5] 

(22.5) 

41 

[57.7] 

 

11 

[15.5] 

(19.7) 

２ 

[2.8] 

(4.2) 

１ 

[1.4] 

 

71 

 

 

ＮＳ ＮＳ 

[ ]：％ ( )：累積％ Ｓ検定：符号検定 
Ｗ検定：順位和検定 ＮＳ：Ｎｏｔ ｓｉｇｎｉｆｉｃａｎｔ 

注)本剤の承認最大用量は、成人400mg/回、小児200mg/回である。錠200mgは小児に対する承認用法及び用
量を有していない。 

 

●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

17.1.1 国内臨床試験(１日２回投与) 

テオフィリンとして８mg/kg/回、１日２回投与した国内臨床試験における改善以上の改

善率は71.2％(47/66)であった31～33)。 
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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 ··················································  

ホスホジエステラーゼ阻害作用： 

アミノフィリン、プロキシフィリン、ジプロフィリン34) 

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 

18.1 作用機序 

テオフィリンの作用機序は、ｐｈｏｓｐｈｏｄｉｅｓｔｅｒａｓｅの作用を阻害して細胞内ｃｙｃｌｉｃ ３’,

５’-ＡＭＰ濃度を高めることによるとされている１～６)。 

このほかにも、アデノシン受容体に対する拮抗作用、細胞内カルシウムイオンの分布調節

作用、内因性カテコールアミンの遊離促進作用及びプロスタグランジンに対する拮抗作用

等が報告されており、いまだ作用機序については不明な点が多い。 

 

2)薬効を裏付ける試験成績 

18.2 気管支拡張作用等 

気管支拡張、肺血管拡張、呼吸中枢刺激、気道の粘液線毛輸送能の促進、横隔膜の収縮力

増強、肥満細胞からの化学伝達物質(気管支収縮因子)の遊離抑制等の作用により、気管支

喘息等の諸症状を改善する１,２)。 

18.3 抗炎症作用 

喘息患者の気管支生検において活性化好酸球数、総好酸球数の減少等の抗炎症作用を示

す３)。 

18.4 その他の薬理作用(ｉｎ ｖｉｔｒｏ) 

ヒト炎症細胞からの活性酸素及びサイトカインの産生に対する抑制作用４)、ＩＬ-５のヒト

好酸球寿命延長に対する抑制作用５)、ヒト好酸球の接着因子発現の抑制作用等６)が報告さ

れている。 

 

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 

●テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣ 

該当資料なし 

 

●テオフィリン徐放錠100mg/徐放錠200mg｢サワイ｣ 

16.1 血中濃度 

16.1.1 単回投与 

健康成人にテオフィリン徐放錠100mg×２錠(テオフィリンとして200mg)を単回経口投与

した場合の薬物動態パラメータは下表のとおりである35)。 

 健康成人(ｎ=６) 

Ｃｍａｘ(μg/mL) 3.0±0.5 

ｔｍａｘ(h) 7.2±1.6 

ＡＵＣ0-∞(μg･h/mL) 53.9±10.8 

(平均値±Ｓ.Ｄ.) 

16.1.2 反復投与 

健康成人６例にテオフィリン徐放錠100mg×２錠(テオフィリンとして200mg)を12時間ご

とに９回連続投与した場合のテオフィリン血清中濃度は、６回目投与後ほぼ定常状態に達

した35)。 

 

●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

16.1 血中濃度 

16.1.1 単回投与 

気管支喘息患児にテオフィリン徐放性ドライシロップ20％(テオフィリンとして平均８

mg/kg)を単回経口投与した場合の薬物動態パラメータは下表のとおりである36)。 

 気管支喘息患児(ｎ=８) 

Ｃｍａｘ(μg/mL) 7.8±1.7 

ｔｍａｘ(h) 4.9±1.6 

ＡＵＣ0-12(μg･h/mL) 64.9±13.5 

(平均値±Ｓ.Ｄ.) 

 

＜生物学的同等性試験＞ 

●テオフィリン徐放錠200mg｢サワイ｣19) 

16.8 その他 

16.8.2 生物学的同等性試験 

<テオフィリン徐放錠200mg｢サワイ｣> 

テオフィリン徐放錠200mg｢サワイ｣は溶出挙動に基づき、テオフィリン徐放錠100mg｢サワ

イ｣と生物学的に同等とみなされた。 

Ⅳ．-９．参照 
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●テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣37) 

通知等 
｢後発医薬品の生物学的同等性試験ガイドライン｣： 

平成18年11月24日 薬食審査発第1124004号 

採血時点 
空腹時：０、２、３、４、５、６、７、８、10、12、24、36、48hr 

食 後：０、２、３、４、５、６、７、８、10、12、24、36、48hr 

休薬期間 14日間以上 

測定方法 ＬＣ/ＭＳ法 

試験製剤 テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣ 

標準製剤 テオドール錠50mg 

 
テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣とテオドール錠50mgを健康成人男子にそれぞれ４錠(テオ

フィリンとして200mg)空腹時及び食後単回経口投与(クロスオーバー法)し、血漿中テオフィ

リン濃度を測定した。得られた薬物動態パラメータ(ＡＵＣｔ、Ｃｍａｘ)について統計解析を行

った結果、両剤の生物学的同等性が確認された。 
 

 

各製剤４錠投与時の薬物動態パラメータ 

  
Ｃｍａｘ 

(μg/mL) 
Ｔｍａｘ 

(hr) 
Ｔ1/2 

(hr) 
ＡＵＣ0-48hr 

(μg･hr/mL) 
空
腹
時
投
与

テオフィリン徐放錠 

50mg｢サワイ｣ 
3.83±0.78 6.3±0.9 11.3±2.0 85.41±21.05 

テオドール錠50mg 3.50±0.58 6.2±1.2 11.8±3.2 78.86±19.18 
(ｎ=19) 

食
後
投
与

テオフィリン徐放錠 

50mg｢サワイ｣ 
4.73±0.84 6.4±1.3 10.0±2.2 89.42±23.02 

テオドール錠50mg 4.21±0.70 6.7±0.7 10.4±2.1 85.26±19.95 
(ｎ=20) 

(Ｍｅａｎ±Ｓ.Ｄ.)
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血漿中濃度ならびにＡＵＣｔ、Ｃｍａｘ等のパラメータは、被験者の選択、体液の採取回数・時間

等の試験条件によって異なる可能性がある。 

 

●テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣38) 

通知等 
｢医薬品の製造又は輸入の承認申請に際し添付すべき資料の取扱等について｣：

昭和55年５月30日 薬審第718号 

採血時点 ０、３、６、８、10、12、24、36、48hr 

休薬期間 14日間 

測定方法 高速液体クロマトグラフィー 

試験製剤 テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣ 

標準製剤 テオドール錠100mg 

 
テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣とテオドール錠100mgを健康成人男子にそれぞれ２錠(テ

オフィリンとして200mg)空腹時単回経口投与(クロスオーバー法)し、血清中テオフィリン濃

度を測定した。得られた薬物動態パラメータ(ＡＵＣｔ、Ｃｍａｘ)について統計解析を行った結

果、両剤の生物学的同等性が確認された。 
 

 

各製剤２錠投与時の薬物動態パラメータ 

 
Ｃｍａｘ 

(μg/mL) 
Ｔｍａｘ 

(hr) 
Ｔ1/2 

(hr) 
ＡＵＣ0-48hr 

(μg･hr/mL) 
テオフィリン徐放錠

100mg｢サワイ｣ 
3.89±0.47 8.5±1.2 14.8±2.8 96.54±14.49 

テオドール錠100mg 3.87±0.45 7.8±1.0 14.4±2.4 92.49±12.06 

(Ｍｅａｎ±Ｓ.Ｄ.) 



Ⅶ．薬物動態に関する項目 

- 28 - 

 

 
 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 
血清中濃度ならびにＡＵＣｔ、Ｃｍａｘ等のパラメータは、被験者の選択、体液の採取回数・時間

等の試験条件によって異なる可能性がある。 

 

●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣39) 

通知等 
｢医薬品の製造又は輸入の承認申請に際し添付すべき資料の取扱等について｣：

昭和55年５月30日 薬審第718号 

採血時点 ０、１、２、４、５、６、７、８、10、12、24、36、48hr 

休薬期間 14日間 

測定方法 高速液体クロマトグラフィー 

試験製剤 テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

標準製剤 テオドールドライシロップ20％ 

 
テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣とテオドールドライシロップ20％を

健康成人男子にそれぞれ１g(テオフィリンとして200mg)空腹時及び食後単回経口投与(クロ

スオーバー法)し、血漿中テオフィリン濃度を測定した。得られた薬物動態パラメータ 

(ＡＵＣｔ、Ｃｍａｘ)について統計解析を行った結果、両剤の生物学的同等性が確認された。 
 

 

各製剤１g投与時の薬物動態パラメータ 

  
Ｃｍａｘ 

(μg/mL) 
Ｔｍａｘ 

(hr) 
Ｔ1/2 

(hr) 
ＡＵＣ0-48hr 

(μg･hr/mL) 

空
腹
時
投
与 

テオフィリン徐放 

ドライシロップ 

小児用20％｢サワイ｣ 

3.70±0.37 3.90±1.59 10.05±1.25 69.64±12.50 

テオドール 

ドライシロップ20％ 
3.52±0.38 4.00±1.03  9.65±1.65 67.38±13.51 

食
後
投
与 

テオフィリン徐放 

ドライシロップ 

小児用20％｢サワイ｣ 

3.34±0.47 6.16±2.14 10.41±1.82 64.72±14.68 

テオドール 

ドライシロップ20％ 
3.32±0.44 5.63±1.67 10.51±2.81 64.76±14.84 

(Ｍｅａｎ±Ｓ.Ｄ.) 
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血漿中濃度ならびにＡＵＣｔ、Ｃｍａｘ等のパラメータは、被験者の選択、体液の採取回数・時間

等の試験条件によって異なる可能性がある。 

 

3)中毒域 

●テオフィリン徐放錠50mg／徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

16.8 その他 

テオフィリンの治療上有効な血清中濃度は５～20μg/mLであり、20μg/mLを超えると中

毒作用が発現することがある40)。 

 

●テオフィリン徐放錠100mg/徐放錠200mg｢サワイ｣ 

16.8 その他 

16.8.1 テオフィリンの治療上有効な血清中濃度は５～20μg/mLであり、20μg/mLを超える

と中毒作用が発現することがある40)。 
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4)食事・併用薬の影響 

Ⅷ．-７．参照 

 

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 

●テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣を健康成人男子に４錠(テオフィリンとして200mg)空腹時

及び食後単回経口投与した場合の消失速度定数37) 

 [空腹時]0.063±0.010hr-１、[食後]0.073±0.016hr-１ 

 

●テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣を健康成人男子に２錠(テオフィリンとして200mg)空腹

時単回経口投与した場合の消失速度定数38) 

 0.048±0.009hr-１ 

 

●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣を健康成人男子に１g(テオフィリン

として200mg)空腹時及び食後単回経口投与した場合の消失速度定数39) 

 [空腹時]0.070±0.009hr-１、[食後]0.069±0.012hr-１ 

 

4)クリアランス 

該当資料なし 

 

5)分布容積 

16.3.1 分布容積 

一般に約0.45L/kgとされている41)。 

 

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 ·················································································  

16.2 吸収 

消化管からほぼ100％吸収される41)。 
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５．分布 ·················································································  

16.3.3 組織への移行性 

ラットに14Ｃ-ｔｈｅｏｐｈｙｌｌｉｎｅを経口投与した場合、テオフィリン及びその代謝物が特異的に

分布、蓄積する臓器は認められなかった42)。 

 

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 

16.3.4 胎児への移行性 

12例の喘息を有する母親の妊娠中の平均血清中テオフィリン濃度は9.69μg/mLであり、

同時に得られた平均臍帯血テオフィリン濃度は10.21μg/mLであり、有意差を認めなかっ

た43)｡[9.5参照] 

 

3)乳汁への移行性 

16.3.5 乳汁中への移行性 

５例の授乳婦を対象にテオフィリンの血清中濃度と乳汁中濃度を検討したところ、乳汁/

血清中濃度比は平均で0.7であった44)｡[9.6参照] 

 

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 

 

6)血漿蛋白結合率 

16.3.2 蛋白結合率 

約60％41) 

 

６．代謝 ·················································································  

1)代謝部位及び代謝経路 

16.4 代謝 

健康成人にテオフィリン徐放錠100mg×２錠(テオフィリンとして200mg)を経口投与した

場合、テオフィリンは主として肝臓で代謝され、尿中代謝物は１,３-ｄｉｍｅｔｈｙｌｕｒｉｃ ａｃｉｄ、

１-ｍｅｔｈｙｌｕｒｉｃ ａｃｉｄ及び３-ｍｅｔｈｙｌｘａｎｔｈｉｎｅが同定された。 

テオフィリンの代謝にはＰ４５０の分子種のうちＣＹＰ１Ａ２が主たる分子種として、３Ａ４や 

２Ｅ１がマイナーな分子種として関与することが示唆されている35,45)｡[10.参照] 

 

2)代謝に関与する酵素(ＣＹＰ等)の分子種、寄与率 

Ⅶ．-６．-1)参照 
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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 ·················································································  

16.5 排泄 

テオフィリン徐放錠100mg×２錠(テオフィリンとして200mg)を投与後48時間に健康成人の

尿中に排泄される未変化のテオフィリンは投与量の約８％、代謝物は約80％であった35)。 

 

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 ····································································  

Ⅷ．-10．参照 

 

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 本剤又は他のキサンチン系薬剤に対し重篤な副作用の既往歴のある患者 

2.2 12時間以内にアデノシン(アデノスキャン)を使用する患者[10.1参照] 

 

３．効能又は効果に関連する注意とその理由 ··················································  

Ⅴ．-２．参照 

 

４．用法及び用量に関連する注意とその理由 ··················································  

Ⅴ．-４．参照 

 

５．重要な基本的注意とその理由 ····························································  

8. 重要な基本的注意 

8.1 テオフィリンによる副作用の発現は、テオフィリン血中濃度の上昇に起因する場合が

多いことから、血中濃度のモニタリングを適切に行い、患者個々人に適した投与計画を設

定することが望ましい。 

8.2 小児、特に乳幼児に投与する場合には、保護者等に対し、発熱時には一時減量あるいは

中止するなどの対応を、あらかじめ指導しておくことが望ましい｡[9.7.1参照] 

8.3 小児では一般に自覚症状を訴える能力が劣るので、本剤の投与に際しては、保護者等に

対し、患児の状態を十分に観察し、異常が認められた場合には速やかに主治医に連絡する

などの適切な対応をするように注意を与えること｡[9.7.1参照] 

 

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 てんかんの患者 

中枢刺激作用によって発作を起こすことがある。 

9.1.2 甲状腺機能亢進症の患者 

甲状腺機能亢進に伴う代謝亢進、カテコールアミンの作用を増強することがある。 

9.1.3 うっ血性心不全の患者 

血中濃度測定等の結果により減量すること。テオフィリンクリアランスが低下し、テオフ

ィリン血中濃度が上昇することがある。 

 

2)腎機能障害患者 

9.2 腎機能障害患者 

9.2.1 急性腎炎の患者 

腎臓に対する負荷を高め、尿蛋白が増加するおそれがある。 
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3)肝機能障害患者 

9.3 肝機能障害患者 

血中濃度測定等の結果により減量すること。テオフィリンクリアランスが低下し、テオフ

ィリン血中濃度が上昇することがある。 

 

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(マウス、ラット、ウサギ)で催奇形作用等の生

殖毒性が報告されている。また、ヒトで胎盤を通過して胎児に移行し、新生児に嘔吐、神

経過敏等の症状があらわれることがある｡[16.3.4参照] 

 

6)授乳婦 

9.6 授乳婦 

本剤投与中は授乳しないことが望ましい。ヒト母乳中に移行し、乳児に神経過敏を起こす

ことがある｡[16.3.5参照] 

 

7)小児等 

9.7 小児等 

9.7.1 テオフィリン血中濃度のモニタリングを行うなど、学会のガイドライン等の最新の

情報も参考に、慎重に投与すること。特に次の小児にはより慎重に投与すること。成人に

比べて痙攣を惹起しやすく、また、テオフィリンクリアランスが変動しやすい｡[7.2、8.2、

8.3参照] 

・てんかん及び痙攣の既往歴のある小児 

痙攣を誘発することがある。 

・発熱している小児 

テオフィリン血中濃度の上昇や痙攣等の症状があらわれることがある。 

・６ヵ月未満の乳児 

６ヵ月未満の乳児ではテオフィリンクリアランスが低く、テオフィリン血中濃度が上

昇することがある。乳児期にはテオフィリンクリアランスが一定していない。 

9.7.2 低出生体重児、新生児を対象とした臨床試験は実施していない。 

 

8)高齢者 

9.8 高齢者 

副作用の発現に注意し、慎重に投与すること。高齢者では、非高齢者に比べ最高血中濃度

の上昇及びＡＵＣの増加が認められたとの報告がある。 

 

７．相互作用 ·············································································  

10.相互作用 

本剤は主として肝代謝酵素ＣＹＰ１Ａ２で代謝される｡[16.4参照] 
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1)併用禁忌とその理由 

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 

アデノシン 

(アデノスキャン) 

[2.2参照] 

本剤によりアデノシンによ

る冠血流速度の増加及び冠

血管抵抗の減少を抑制し、虚

血診断に影響を及ぼすこと

がある。アデノシン(アデノ

スキャン)を投与する場合は

12時間以上の間隔をあける

こと。 

本剤はアデノシン受容体に

拮抗するため、アデノシンの

作用を減弱させる。 

  

 

2)併用注意とその理由 

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 

他のキサンチン系薬剤 

(アミノフィリン水和物、

ジプロフィリン、カフェイ

ン等) 

中枢神経興奮薬 

(エフェドリン塩酸塩、 

マオウ等) 

[13.1参照] 

過度の中枢神経刺激作用が

あらわれることがある。 

副作用の発現に注意し、異常

が認められた場合には減量

又は投与を中止するなど適

切な処置を行うこと。 

併用により中枢神経刺激作

用が増強される。 

交感神経刺激剤 

(β刺激剤) 

(イソプレナリン塩酸塩、

クレンブテロール塩酸塩、

ツロブテロール塩酸塩、 

テルブタリン硫酸塩、 

プロカテロール塩酸塩 

水和物等) 

低カリウム血症、心・血管症

状(頻脈、不整脈等)等のβ刺

激剤の副作用症状を増強さ

せることがある。 

副作用の発現に注意し、異常

が認められた場合には減量

又は投与を中止するなど適

切な処置を行うこと。 

心刺激作用をともに有して

おり、β刺激剤の作用を増強

するためと考えられる。 

低カリウム血症の増強につ

いての機序は不明である。 

ハロタン 不整脈等の副作用が増強す

ることがある。また、連続併

用によりテオフィリン血中

濃度が上昇することがある。 

副作用の発現に注意し、異常

が認められた場合には減量

又は投与を中止するなど適

切な処置を行うこと。 

テオフィリンとハロタンの

心臓に対する作用の相加又

は相乗効果と考えられる。 

ケタミン塩酸塩 痙攣があらわれることがある。 

痙攣の発現に注意し、異常が

認められた場合には抗痙攣

剤の投与など適切な処置を

行うこと。 

痙攣閾値が低下するためと

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 

シメチジン 

メキシレチン塩酸塩 

プロパフェノン塩酸塩 

アミオダロン塩酸塩 

ピペミド酸水和物 

シプロフロキサシン 

ノルフロキサシン 

トスフロキサシントシル

酸塩水和物 

パズフロキサシンメシル

酸塩 

プルリフロキサシン 

エリスロマイシン 

クラリスロマイシン 

ロキシスロマイシン 

チクロピジン塩酸塩 

ベラパミル塩酸塩 

ジルチアゼム塩酸塩 

フルボキサミンマレイン

酸塩 

フルコナゾール 

ジスルフィラム 

デフェラシロクス 

[13.1参照] 

テオフィリンの中毒症状が

あらわれることがある。 

副作用の発現に注意し、異常

が認められた場合には減量

又は投与を中止するなど適

切な処置を行うこと。 

肝代謝酵素が阻害され、テオ

フィリンクリアランスが低

下するため、テオフィリン血

中濃度が上昇すると考えら

れる。 

アシクロビル 

バラシクロビル塩酸塩 

インターフェロン 

イプリフラボン 

シクロスポリン 

アロプリノール 

[13.1参照] 

 テオフィリン血中濃度の上

昇によると考えられる。 

リファンピシン 

フェノバルビタール 

ランソプラゾール 

リトナビル 

テオフィリンの効果が減弱

することがある。 

テオフィリン血中濃度が低

下することがあるので、適切

な処置を行うこと。 

肝代謝酵素の誘導によりテ

オフィリンクリアランスが

上昇するため、テオフィリン

血中濃度が低下すると考え

られる。 

フェニトイン 

カルバマゼピン 

テオフィリン及び相手薬の

効果が減弱することがある。 

テオフィリン血中濃度が低

下することがあるので、適切

な処置を行うこと。 

また、相手薬の効果減弱や血中

濃度の低下に注意すること。 

 

ジピリダモール ジピリダモールの作用を減

弱させることがある。 

アデノシン拮抗作用による。 

ラマトロバン ラマトロバンの血中濃度が

上昇することがある。 

ラマトロバンの血中濃度上

昇についての機序は不明で

ある。 
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薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子 

リルゾール リルゾールの作用を増強(副

作用発現)するおそれがある。 

ｉｎ ｖｉｔｒｏ試験でリルゾールの

代謝を阻害することが示唆

されている。 

タバコ 

[13.1参照] 

禁煙(禁煙補助剤であるニコ

チン製剤使用時を含む)によ

りテオフィリンの中毒症状

があらわれることがある。 

副作用の発現に注意し、異常

が認められた場合には減量

又は投与を中止するなど適

切な処置を行うこと。 

喫煙により肝代謝酵素が誘

導され、テオフィリンクリア

ランスが上昇し、テオフィリ

ン血中濃度が低下すると考

えられる。また、禁煙により

血中濃度が上昇すると考え

られる。 

セイヨウオトギリソウ 

(Ｓｔ．Ｊｏｈｎ’ｓ Ｗｏｒｔ、セン

ト・ジョーンズ・ワート)含

有食品 

本剤の代謝が促進され血中濃

度が低下するおそれがあるの

で、本剤投与時はセイヨウオ

トギリソウ含有食品を摂取し

ないよう注意すること。 

セイヨウオトギリソウによ

り誘導された肝代謝酵素が

本剤の代謝を促進し、クリア

ランスを上昇させるためと

考えられている。 
  

 

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。なお、副作用の発現に伴い本剤を減量又は投

与を中止した場合には、テオフィリン血中濃度を測定することが望ましい。 

 

1)重大な副作用と初期症状 

11.1 重大な副作用 

11.1.1 痙攣、意識障害(いずれも頻度不明) 

痙攣又はせん妄、昏睡等の意識障害があらわれることがあるので、抗痙攣剤の投与等適切

な処置を行うこと。 

11.1.2 急性脳症(頻度不明) 

痙攣、意識障害等に引き続き急性脳症に至ることがあるので、このような症状があらわれ

た場合には投与を中止し、抗痙攣剤の投与等適切な処置を行うこと。 

11.1.3 横紋筋融解症(頻度不明) 

脱力感、筋肉痛、ＣＫ上昇等に注意し、このような症状があらわれた場合には投与を中止

し、適切な処置を行うとともに横紋筋融解症による急性腎障害の発症に注意すること。 

11.1.4 消化管出血(頻度不明) 

潰瘍等による消化管出血(吐血、下血等)があらわれることがある。 

11.1.5 赤芽球癆(頻度不明) 

貧血があらわ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。 

11.1.6 アナフィラキシーショック(頻度不明) 

アナフィラキシーショック(蕁麻疹、蒼白、発汗、血圧低下、呼吸困難等)があらわれるこ

とがある。 

11.1.7 肝機能障害、黄疸(いずれも頻度不明) 

肝機能障害(ＡＳＴ、ＡＬＴの上昇等)、黄疸があらわれることがある。 

11.1.8 頻呼吸、高血糖症(いずれも頻度不明) 
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2)その他の副作用 

●テオフィリン徐放錠50mg/徐放錠100mg/徐放錠200mg｢サワイ｣ 

11.2 その他の副作用 

 0.1～５％未満 0.1％未満 頻度不明 

過敏症  そう痒感、発疹 蕁麻疹、固定薬疹、紅斑

(多形滲出性紅斑等) 

精神神経系 頭痛、不眠、めまい、 

振戦 

しびれ、不随意運動、筋

緊張亢進 

神経過敏(興奮、不機

嫌、いらいら感)、不安、

耳鳴 

循環器 動悸、不整脈(心室性期

外収縮等) 

頻脈、顔面潮紅、顔面蒼

白 

 

消化器 悪心、嘔吐、食欲不振、

腹痛、腹部膨満感、下痢、

消化不良(胸やけ等) 

しゃっくり  

泌尿器 蛋白尿  頻尿 

代謝異常 血清尿酸値上昇、ＣＫ 

上昇 

  

肝臓 ＡＬＴ、ＡＬＰ、ＬＤＨの上昇 ＡＳＴの上昇 γ-ＧＴＰの上昇 

血液 貧血  好酸球増多 

その他  倦怠感、むくみ、胸痛 関節痛、四肢痛、発汗、

低カリウム血症、鼻出

血、しびれ(口、舌周囲) 

注)発現頻度は、製造販売後調査の結果を含む。 

 

●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

11.2 その他の副作用 

 0.1～５％未満 頻度不明 

過敏症  そう痒感、固定薬疹、紅斑(多形滲出性紅斑等)、

発疹、蕁麻疹 

精神神経系 頭痛、不眠 不安、めまい、しびれ、耳鳴、不随意運動、筋緊

張亢進、神経過敏(興奮、不機嫌、いらいら感)、

振戦 

循環器  動悸、顔面潮紅、頻脈、顔面蒼白、不整脈(心室

性期外収縮等)  

消化器 悪心、嘔吐、食欲不振、

腹痛 

腹部膨満感、消化不良(胸やけ等)、しゃっくり、

下痢 

泌尿器  蛋白尿、頻尿 

代謝異常 血清尿酸値上昇 ＣＫ上昇 

肝臓  ＡＬＰ、ＬＤＨ、γ-ＧＴＰの上昇、ＡＳＴ、ＡＬＴの上昇 

血液  貧血、好酸球増多 

その他 鼻出血 むくみ、倦怠感、関節痛、四肢痛、胸痛、低カリ

ウム血症、しびれ(口、舌周囲)、発汗 
 

 

９．臨床検査結果に及ぼす影響 ·····························································  

設定されていない 
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10．過量投与 ············································································  

13. 過量投与 

13.1 症状 

テオフィリン血中濃度が高値になると、血中濃度の上昇に伴い、消化器症状(特に悪心、

嘔吐)や精神神経症状(頭痛、不眠、不安、興奮、痙攣、せん妄、意識障害、昏睡等)、心・

血管症状(頻脈、心室頻拍、心房細動、血圧低下等)、低カリウム血症その他の電解質異常、

呼吸促進、横紋筋融解症等の中毒症状が発現しやすくなる。なお、軽微な症状から順次発

現することなしに重篤な症状が発現することがある｡[10.2参照] 

13.2 処置 

血液透析は血中のテオフィリンを効率的に除去するとの報告がある。なお、テオフィリン

血中濃度が低下しても、組織に分布したテオフィリンにより血中濃度が再度上昇するこ

とがある。 

 

11．適用上の注意 ········································································  

●テオフィリン徐放錠50mg/徐放錠100mg/徐放錠200mg｢サワイ｣ 

14. 適用上の注意 

14.1 薬剤交付時の注意 

14.1.1 本剤は徐放性製剤なので、かまずに服用するよう指導すること。 

14.1.2 水とともに経口投与するよう指導すること。 

14.1.3 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。 

 

●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

14. 適用上の注意 

14.1 薬剤調製時の注意 

14.1.1 他の薬剤と配合しないことが望ましい。発熱時には一時減量あるいは中止する等、

投与量の調整が必要となることがある。 

14.1.2 懸濁液剤として調剤しないこと。 

14.2 薬剤交付時の注意 

懸濁後は速やかに服用するよう指導すること。 

 

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 

 



Ⅸ．非臨床試験に関する項目 

- 40 - 

Ⅸ．非臨床試験に関する項目 

 

１．薬理試験 ·············································································  

1)薬効薬理試験 

｢Ⅵ．薬効薬理に関する項目｣参照 

 

2)安全性薬理試験 

該当資料なし 

 

3)その他の薬理試験 

該当資料なし 

 

２．毒性試験 ·············································································  

1)単回投与毒性試験 

該当資料なし 

 

2)反復投与毒性試験 

該当資料なし 

 

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 

Ⅷ．-６．-5)参照 

 

6)局所刺激性試験 

該当資料なし 

 

7)その他の特殊毒性 

該当資料なし 
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Ⅹ．管理的事項に関する項目 

 

１． 規制区分 ·············································································  

 規格/有効成分名 規制区分 

製剤 

徐放錠50mg/徐放錠100mg 処方箋医薬品注) 

徐放錠200mg 

徐放ドライシロップ小児用20％ 
劇薬、処方箋医薬品注) 

有効成分 テオフィリン 劇薬 

 注)注意―医師等の処方箋により使用すること 

 

２．有効期間 ·············································································  

有効期間：３年 

 

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：あり、くすりのしおり：あり 

その他の患者向け資材 

ⅩⅢ．-２．参照 

 

６．同一成分・同効薬 ·····································································  

同一成分：テオドール錠50mg/錠100mg/錠200mg／顆粒20％ 

同効薬：ホスホジエステラーゼ阻害作用： 

アミノフィリン、プロキシフィリン、ジプロフィリン34) 

 

７．国際誕生年月日 ·······································································  

該当しない 

 

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 ·····················  

●テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣ 

製品名 
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 

旧販売名 

アーデフィリン錠50 
2011年１月14日 22300ＡＭＸ00143000 2011年６月24日 

2011年６月24日 販売名変更 

テオフィリン徐放錠

50mg｢サワイ｣ 

2012年８月７日 22400ＡＭＸ00939000 2012年12月14日 
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●テオフィリン徐放錠100mg｢サワイ｣ 

製品名 
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 

旧販売名 

アーデフィリン錠100 
1990年３月８日 (02ＡＭ)0414 1990年７月13日 

1990年７月13日 販売名変更 

テオフィリン徐放錠

100mg｢サワイ｣ 

2012年８月７日 22400ＡＭＸ00940000 2012年12月14日 

 

●テオフィリン徐放錠200mg｢サワイ｣ 

製品名 
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 

旧販売名 

アーデフィリン錠200 
2011年１月14日 22300ＡＭＸ00286000 2011年６月24日 

2011年６月24日 販売名変更 

テオフィリン徐放錠

200mg｢サワイ｣ 

2012年８月７日 22400ＡＭＸ00941000 2012年12月14日 

 

●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

製品名 
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 

旧販売名 

アーデフィリンＤ Ｓ

20％ 

2000年２月14日 21200ＡＭＺ00079000 2000年７月７日 

2000年７月７日 販売名変更 

テオフィリン 

徐放ドライシロップ 

小児用20％｢サワイ｣ 

2012年８月７日 22400ＡＭＸ00938000 2012年12月14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 ··························  

●アーデフィリン錠100(旧販売名) 

承 認 年 月 日：1994年７月25日 

用法及び用量内容：下記のとおり追加された｡(下線部追加箇所) 

 新 旧 

用
法
及
び
用
量 

通常、テオフィリンとして、成人１回200

㎎(本剤２錠)を、小児１回100～200㎎(本

剤１～２錠)を、１日２回、朝及び就寝前

に経口投与する。また、気管支喘息につい

ては、テオフィリンとして成人１回400㎎

(本剤４錠)を、１日１回就寝前に経口投与

することもできる。なお、年齢、症状に応

じ適宜増減する。 

通常成人１回２錠を、小児１回１～２錠

を、１日２回、朝及び就寝前に経口投与す

る。なお、年齢、症状に応じ適宜増減する。 

 

  



Ⅹ．管理的事項に関する項目 

- 43 - 

●アーデフィリンＤＳ20％(旧販売名) 

承 認 年 月 日：2006年６月21日 

用法及び用量内容：2005年11月、日本小児アレルギー学会作成の｢小児気管支喘息治療・管理

ガイドライン2005｣が発刊され、その記載内容を反映するため、2005年12

月14日付事務連絡等に基づき、｢用法及び用量に関連する使用上の注意｣

等を改訂した。しかしながら、｢用法及び用量｣の項の投与量の記載とガ

イドラインの間に乖離があり、これを解消するためガイドラインに示さ

れた投与量の目安を参考に承認事項一部変更承認申請を行い、記載を変

更した。 

(  部変更箇所、取り消し線部削除箇所) 

 新 旧 

用
法
及
び
用
量 

通常、小児にテオフィリンとして、１回４

～８mg/kg(本剤20～40mg/kg)を、１日２

回、朝及び就寝前に経口投与する。 

なお、開始用量は年齢、症状、合併症等を

考慮のうえ決定し、臨床症状等を確認しな

がら適宜増減する。 

本剤は通常、用時、水に懸濁して投与する

が、顆粒のまま投与することもできる。 

通常、小児にテオフィリンとして、１回８

mg/kg(本剤40mg/kg)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。 

本剤は通常、用時、水に懸濁して投与する

が、顆粒のまま投与することもできる。 

体重別の標準投与量は１回量として下記

のとおりである。 

 ８～14kg未満 ドライシロップ 0.4g 

 14～22kg未満 ドライシロップ 0.7g 

 22kg以上   ドライシロップ １g 

 

10．再審査結果、再評価結果公表年月日及びその内容 ·········································  

該当しない 

 

11．再審査期間 ··········································································  

該当しない 

 

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 ···········································································  

製品名 
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番号 

レセプト電算処理

システム用コード 

テオフィリン 

徐放錠50mg｢サワイ｣ 
2251001Ｆ1011 2251001Ｆ1070 120523701 622052302 

テオフィリン 

徐放錠100mg｢サワイ｣ 
2251001Ｆ2018 2251001Ｆ2166 103963401 620396301 

テオフィリン 

徐放錠200mg｢サワイ｣ 
2251001Ｆ3014 2251001Ｆ3154 120522001 622052202 

テオフィリン 

徐放ドライシロップ 

小児用20％｢サワイ｣ 

2251001Ｒ1123 2251001Ｒ1123 112689101 621268901 
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14．保険給付上の注意 ····································································  

●テオフィリン徐放錠50mg｢サワイ｣ 

特になし 

 

●テオフィリン徐放錠100mg/徐放錠200mg／徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

診療報酬上の後発医薬品である。 
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ⅩⅡ．参考資料 

 

１．主な外国での発売状況 ·································································  

 

 

２．海外における臨床支援情報 ······························································  

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 ································  

本項の情報に関する注意：本項には承認を受けていない品質に関する情報が含まれる。試験方法等

が確立していない内容も含まれており、あくまでも記載されている試験方法で得られた結果を事実

として提示している。医療従事者が臨床適用を検討する上での参考情報であり、加工等の可否を示

すものではない。 

 

1)粉砕 

テオフィリン徐放錠50mg/100mg/200mg／徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣は、粉砕する

と放出制御の特性が失われるため、粉砕不可である。 

(Ⅷ．-11．参照) 

 

2)崩壊・懸濁性及び経管投与チューブの通過性 

＜崩壊・懸濁及びチューブ通過性試験＞ 

●テオフィリン徐放錠50mg/徐放錠100mg/徐放錠200mg｢サワイ｣ 

【製剤上の注意】 

テオフィリン徐放錠50mg/100mg/200mg｢サワイ｣はマトリックス型徐放性製剤である。崩壊懸

濁、あるいは粉砕による経管投与法を用いる場合は、テオフィリン徐放錠50mg/100mg/200mg 

｢サワイ｣の放出制御の特性が失われる。 

上記の理由から、弊社ではテオフィリン徐放錠50mg/100mg/200mg｢サワイ｣において簡易懸濁法

に関する試験データを取得しておりません。 

 

●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣47) 

【製剤上の注意】 

テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣は徐放性ドライシロップである｡水へ

懸濁して長時間保管すると放出制御の特性が失われる可能性があるため、懸濁後速やかに

使用する等の注意が必要である。 
 

 

試験方法 

１. テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣(80mg/0.4g)をシリンジにとり(ピ

ストン部を抜き取りドライシロップを入れてピストン部を戻す)、水道水を20mL採取して

転倒混和し懸濁液とした。 

２. 得られた液を８Fr.(外径 2.7mm)フィーディングチューブに注入し、通過状態を観察した。 

 

結  果 

懸 濁 状 態        ほぼ均一に懸濁した 

チューブ通過性        通過した 
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２．その他の関連資料 ·····································································  

患者向け資材 

●テオフィリン徐放錠50mg/徐放錠100mg｢サワイ｣ 

・テオフィリン徐放製剤をお飲みになるお子様の保護者の方へ(テオフィリン徐放製剤_小児

に対する処方時のお願い) 

 

●テオフィリン徐放錠200mg｢サワイ｣ 

該当資材なし 

 

●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

・テオフィリン徐放製剤をお飲みになるお子様の保護者の方へ(テオフィリン徐放製剤_小児

に対する処方時のお願い) 

・テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣の飲ませ方 

 

沢井製薬株式会社｢医療関係者向け総合情報サイト｣https://med.sawai.co.jp/ 参照 

 

配合変化試験成績16) 

●テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣ 

＜配合方法＞ 

テオフィリン徐放ドライシロップ小児用20％｢サワイ｣(以下、当社製剤)と他剤を配合し、 

性状(外観、におい、湿潤性、流動性、再分散性)を観察し、含量を測定した。 

含量は配合直後のテオフィリン量を100％とし、( )に表示量に対する含有率を％で示した。 

Ａ：当社製剤を配合薬剤(粉末製剤)と混合した。 

Ｂ：当社製剤を食品・飲料と混合した。 

(保存条件)温度：１～30℃(室温)  期間：14日間(Ａ)又は24時間(Ｂ) 

貯法：シャーレ開放(ただしゴミが入らないようにする)・散光下〔Ａ、Ｂ(食品の 

場合)〕 

プラスチック容器・密栓・散光下〔Ｂ(飲料の場合)〕 

流動性：｢良好｣、｢少し悪化｣、｢悪化｣、｢固化｣の４段階で評価した。 

再分散性：試験液を入れた試験管を５秒間倒立させ、次いで５秒間正立する。この操作を１回 

として、懸濁液が均質に分散するまでの回数が９回までは良好、10回以上は不良と 

した。 

 

※2012年12月作成の配合変化試験成績を掲載した。 

 

 



分

類

配 合 薬 剤
当社製剤
配合量

配合
方法

試験
項目

配 合 結 果

品 名
（配合前の外観、におい、湿潤性、流動性）

成 分 名 配合量 配合直後 １日後 ７日後 １４日後

去

た

ん

剤

ムコダインDS５０％

L‐カルボシ
ステイン

０．５g １g A

外観 白色 白色 白色 白色

におい 芳香 芳香 芳香 芳香
外 観：白色
におい：ごくわずかに芳香
湿潤性：なし
流動性：良好

湿潤性 なし なし なし なし

流動性 良好 良好 良好 良好

含量（％） １００．０（９８．２） － － １０１．０

小児用ムコソルバンDS１．５％
アンブロキ
ソール塩酸
塩

０．５g １g A

外観 白色 白色 白色 白色

におい 芳香 芳香 芳香 芳香
外 観：白色
におい：ヨーグルト様の芳香
湿潤性：なし
流動性：良好

湿潤性 なし なし なし なし

流動性 良好 良好 良好 良好

含量（％） １００．０（１０８．４） － － ９５．２

気

管

支

拡

張

剤

スピロペント顆粒０．００２％
クレンブテ
ロール塩酸
塩

０．５g １g A

外観 白色 白色 白色 白色

におい 芳香 芳香 芳香 芳香
外 観：白色
におい：においなし
湿潤性：なし
流動性：良好

湿潤性 なし なし なし なし

流動性 良好 良好 良好 良好

含量（％） １００．０（１０５．２） － － ９６．８

ホクナリンドライシロップ０．１％小児用
ツ ロ ブ テ
ロール塩酸
塩

０．５g １g A

外観 白色 白色 白色 白色

におい 芳香 芳香 芳香 芳香
外 観：白色
におい：においなし
湿潤性：なし
流動性：良好

湿潤性 なし なし なし なし

流動性 良好 良好 良好 良好

含量（％） １００．０（１０４．３） － － ９８．４

メプチンドライシロップ０．００５％
プ ロ カ テ
ロール塩酸
塩水和物

０．５g １g A

外観 白色 白色 白色 白色

におい 芳香 芳香 芳香 芳香
外 観：白色
におい：においなし
湿潤性：なし
流動性：良好

湿潤性 なし なし なし なし

流動性 良好 良好 良好 良好

含量（％） １００．０（１０６．４） － － ９５．８

ア

レ

ル

ギ

ー

用

剤

リザベンドライシロップ５％

トラニラス
ト

１g １g A

外観
白色と淡黄色
の混合物

白色と淡黄色
の混合物

白色と淡黄色
の混合物

白色と淡黄色
の混合物

におい 芳香 芳香 芳香 芳香外 観：淡黄色
におい：においなし
湿潤性：なし
流動性：良好

湿潤性 なし なし なし なし

流動性 良好 良好 良好 良好

含量（％） １００．０（１０２．７） － － ９８．６

ザジテンドライシロップ０．１％
ケトチフェ
ンフマル酸
塩

１g １g A

外観 白色 白色 白色 白色

におい 芳香 芳香 芳香 芳香
外 観：白色
におい：芳香
湿潤性：なし
流動性：良好

湿潤性 なし なし なし なし

流動性 良好 良好 良好 良好

含量（％） １００．０（１１１．０） － － １０３．５

オノンドライシロップ１０％

プランルカ
スト水和物

１g １g A

外観
白色と微黄色
の混合物

白色と微黄色
の混合物

白色と微黄色
の混合物

白色と微黄色
の混合物

におい 芳香 芳香 芳香 芳香外 観：微黄色
におい：においなし
湿潤性：なし
流動性：良好

湿潤性 なし なし なし なし

流動性 良好 良好 良好 良好

含量（％） １００．０（１０２．１） － － ９１．２

キプレス細粒４mg

モンテルカ
スト

０．５g １g A

外観 白色 白色 白色 白色

におい 芳香 芳香 芳香 芳香
外 観：白色
におい：においなし
湿潤性：なし
流動性：良好

湿潤性 なし なし なし なし

流動性 良好 良好 良好 良好

含量（％） １００．０（１０９．４） － － ９３．４

テオフィリン徐放ドライシロップ小児用２０％「サワイ」 配合変化試験成績
【粉末製剤との配合】



分

類

配 合 薬 剤
当社製剤
配合量

配合
方法

試験
項目

配 合 結 果

品 名
（配合前の外観、におい）

配合量 配合直後 １時間後 ３時間後 ６時間後 ２４時間後

食

品

・

飲

料

グリコプッチンプリン
１０g ０．４g B

外観
微赤黄色のゲ
ル状

微赤黄色のゲ
ル状

微赤黄色のゲ
ル状

微赤黄色のゲ
ル状

微赤黄色のゲ
ル状

におい プリンのにおい プリンのにおい プリンのにおい プリンのにおい プリンのにおい外 観：微赤黄色のゲル状
におい：プリンのにおい 含量（％）１００．０（１００．６） － － － ９９．６

ハーゲンダッツバニラアイスクリーム
１０g ０．４g B

外観 微黄白色の液 微黄白色の液 微黄白色の液 微黄白色の液 微黄白色の液

におい バニラ様のにおい バニラ様のにおい バニラ様のにおい バニラ様のにおい バニラ様のにおい外 観：微黄白色の液
におい：バニラ様のにおい 含量（％）１００．０（１００．４） － － － １００．７

サントリー天然水 奥大山
１０mL ０．４g B

外観
白色の懸濁液
白色の沈殿

白色の懸濁液
白色の沈殿

白色の懸濁液
白色の沈殿

白色の懸濁液
白色の沈殿

うすい白色の懸濁液
白色の沈殿

におい わずかに甘いにおい わずかに甘いにおい わずかに甘いにおい わずかに甘いにおい わずかに甘いにおい
外 観：無色澄明の液
におい：なし 再分散性 良好 良好 良好 良好 良好

含量（％） １００．０（９９．４） － － － １０１．２

ビーンスタークポカリスエット
１０mL ０．４g B

外観
白色の懸濁液
白色の沈殿

白色の懸濁液
白色の沈殿

白色の懸濁液
白色の沈殿

白色の懸濁液
白色の沈殿

うすい白色の懸濁液
白色の沈殿

におい 芳香あり 芳香あり 芳香あり 芳香あり 芳香あり
外 観：極微白濁の液
におい：芳香あり 再分散性 良好 良好 良好 良好 良好

含量（％） １００．０（９８．６） － － － １００．８

Doleオレンジジュース１００％
１０mL ０．４g B

外観 黄色の懸濁液
黄色の懸濁液
白色の沈殿

黄色の懸濁液
白色の沈殿

黄色の懸濁液
白色の沈殿

黄色の懸濁液
白色の沈殿

におい オレンジのにおい オレンジのにおい オレンジのにおい オレンジのにおい オレンジのにおい
外 観：黄色の液
におい：オレンジのにおい 再分散性 良好 良好 良好 良好 良好

含量（％） １００．０（９８．３） － － － ９８．９

明治おいしい牛乳
１０mL ０．４g B

外観 白色の液
白色の液
白色の沈殿

白色の液
白色の沈殿

白色の液
白色の沈殿

白色の液
白色の沈殿

におい 牛乳のにおい 牛乳のにおい
牛乳様のわずか
に甘いにおい

甘いにおい 甘いにおい
外 観：白色の液
におい：牛乳のにおい 再分散性 良好 良好 良好 良好 良好

含量（％） １００．０（９９．０） － － － １０１．３

【食品・飲料との配合】
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