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医薬情報担当者の連絡先  
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本ＩＦは2025年１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 ···········································································  

エスエーワン配合カプセルＴ20/配合カプセルＴ25/配合顆粒Ｔ20/配合顆粒Ｔ25/配合ＯＤ錠Ｔ20/

配合ＯＤ錠Ｔ25は、日局テガフール、ギメラシル、オテラシルカリウムを含有する代謝拮抗剤で

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。 

 
配合カプセルＴ20/ 

配合カプセルＴ25 

配合顆粒Ｔ20/ 

配合顆粒Ｔ25 

配合ＯＤ錠Ｔ20/ 

配合ＯＤ錠Ｔ25 

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) 

平成26年11月21日 薬

食発1121第２号 

承 認 2013年２月 2015年２月 2016年２月 

上 市 2013年６月 2015年６月 2016年９月 

2016年７月に｢頭頸部癌｣の効能又は効果が追加承認された｡(Ⅹ．-９.参照) 

2017年５月に｢結腸・直腸癌、非小細胞肺癌、手術不能又は再発乳癌、膵癌、胆道癌｣の効能又

は効果が追加承認された｡(Ⅹ．-９.参照) 

2023年６月に｢ホルモン受容体陽性かつＨＥＲ２陰性で再発高リスクの乳癌における術後薬物療

法｣の効能又は効果が追加承認された｡(Ⅹ．-９.参照) 

2024年２月に｢胃癌におけるＢ法又はＣ法、結腸・直腸癌におけるＣ法又はＤ法、非小細胞肺癌に

おけるＢ法又はＣ法、膵癌におけるＣ法、胆道癌におけるＥ法又はＦ法の使用｣の用法及び用量が

追加承認された｡(Ⅹ．-９.参照) 

 

 

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

１)本剤は、｢胃癌、結腸・直腸癌、頭頸部癌、非小細胞肺癌、手術不能又は再発乳癌、膵癌、

胆道癌、ホルモン受容体陽性かつＨＥＲ２陰性で再発高リスクの乳癌における術後薬物療法｣

の効能又は効果を有する｡(Ⅴ．-１．参照) 

２)本剤は、朝食後及び夕食後の１日２回経口投与する｡(Ⅴ．-３．参照) 

３)重大な副作用として、骨髄抑制、溶血性貧血、播種性血管内凝固症候群(ＤＩＣ)、劇症肝炎等

の重篤な肝障害、脱水症状、重篤な腸炎、間質性肺炎、心筋梗塞、狭心症、不整脈、心不全、

重篤な口内炎、消化管潰瘍、消化管出血、消化管穿孔、急性腎障害、ネフローゼ症候群、中

毒性表皮壊死融解症(Ｔｏｘｉｃ Ｅｐｉｄｅｒｍａｌ Ｎｅｃｒｏｌｙｓｉｓ：ＴＥＮ)、皮膚粘膜眼症候群(Ｓｔｅｖｅｎｓ

-Ｊｏｈｎｓｏｎ症候群)、白質脳症等を含む精神神経障害、急性膵炎、横紋筋融解症、嗅覚脱失、

涙道閉塞、肝硬変(プロトロンビン時間延長、アルブミン低下、コリンエステラーゼ低下等)

が報告されている｡(Ⅷ．-８．参照) 

 

 

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

１)カプセルに｢エスエーワン｣の文字と規格を印字している[配合カプセルＴ20/配合カプセルＴ25]｡

(Ⅳ．-１．参照) 
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２)錠剤に｢エスエーワン｣の文字と規格を印字している[配合ＯＤ錠Ｔ20/配合ＯＤ錠Ｔ25]。 

(Ⅳ．-１．参照) 

３)即溶解性のフィルムコーティングを施した、水なし(唾液のみ)でも服用可能なピーチ様芳

香の口腔内崩壊錠である[配合ＯＤ錠Ｔ20/配合ＯＤ錠Ｔ25]｡(Ⅳ．-１．参照) 

 

 

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２月３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 

エスエーワン配合カプセルＴ20 

エスエーワン配合カプセルＴ25 

エスエーワン配合顆粒Ｔ20 

エスエーワン配合顆粒Ｔ25 

エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20 

エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25 

 

2)洋名 

ＥＳＵＥＥＷＡＮⓇ Ｃｏｍｂｉｎａｔｉｏｎ Ｃａｐｓｕｌｅｓ 

ＥＳＵＥＥＷＡＮⓇ Ｃｏｍｂｉｎａｔｉｏｎ Ｇｒａｎｕｌｅｓ 

ＥＳＵＥＥＷＡＮⓇ Ｃｏｍｂｉｎａｔｉｏｎ ＯＤ Ｔａｂｌｅｔｓ 

 

3)名称の由来 

通知｢平成12年９月19日 医薬発第935号｣に基づき命名した。 

 

 

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

1)和名(命名法) 

テガフール( ＪＡＮ) 

ギメラシル( ＪＡＮ) 

オテラシルカリウム( ＪＡＮ) 

 

2)洋名(命名法) 

Ｔｅｇａｆｕｒ( ＪＡＮ、ＩＮＮ) 

Ｇｉｍｅｒａｃｉｌ( ＪＡＮ、ＩＮＮ) 

Ｏｔｅｒａｃｉｌ Ｐｏｔａｓｓｉｕｍ( ＪＡＮ)、Ｏｔｅｒａｃｉｌ( ＩＮＮ) 

 

3)ステム(stem) 

テガフール 

－ｕｒｉｄｉｎｅ：ウリジン系抗ウイルス薬/抗悪性腫瘍薬 

ギメラシル、オテラシルカリウム 

－ｒａｃｉｌ：ウラシル系抗悪性腫瘍薬 
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３．構造式又は示性式 ·····································································  

テガフール         ギメラシル        オテラシルカリウム 

 

 

 

 

 

 

 

 

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

 テガフール ギメラシル オテラシルカリウム 

分子式 Ｃ８Ｈ９ＦＮ２Ｏ３ Ｃ５Ｈ４ＣlＮＯ２ Ｃ４Ｈ２ＫＮ３Ｏ４ 

分子量 200.17 145.54 195.17 

 

 

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

テガフール 

５-Ｆｌｕｏｒｏ-１-[(２ＲＳ)-ｔｅｔｒａｈｙｄｒｏｆｕｒａｎ-２-ｙｌ]ｕｒａｃｉｌ (ＩＵＰＡＣ) 

ギメラシル 

５-Ｃｈｌｏｒｏ-２,４-ｄｉｈｙｄｒｏｘｙｐｙｒｉｄｉｎｅ (ＩＵＰＡＣ) 

オテラシルカリウム 

Ｍｏｎｏｐｏｔａｓｓｉｕｍ １,２,３,４-ｔｅｔｒａｈｙｄｒｏ-２,４-ｄｉｏｘｏ-１,３,５-ｔｒｉａｚｉｎｅ-６-ｃａｒｂｏｘｙｌａｔｅ (ＩＵＰＡＣ) 

 

 

６．慣用名、別名、略号、記号番号 ···························································  

略号 

テガフール・ギメラシル・オテラシルカリウム：Ｓ-１ 

テガフール：ＦＴ 

ギメラシル：ＣＤＨＰ 

オテラシルカリウム：Ｏｘｏ 
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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 

テガフール 

 白色の結晶性の粉末である。 

ギメラシル 

 白色の結晶性の粉末である。 

オテラシルカリウム 

 白色の結晶性の粉末である。 

 

2)溶解性 

テガフール 

メタノールにやや溶けやすく、水又はエタノール(95)にやや溶けにくい。希水酸化ナトリウ

ム試液に溶ける。 

ギメラシル 

ジメチルスルホキシドに溶けやすく、Ｎ,Ｎ-ジメチルホルムアミドにやや溶けやすく、メタ

ノールにやや溶けにくく、エタノール(99.5)、１,３-ジメチル-２-イミダゾリジノン又は水

に溶けにくい。 

オテラシルカリウム 

水に溶けにくく、エタノール(99.5)又はメタノールにほとんど溶けない。 

 

3)吸湿性 

該当資料なし 

 

4)融点(分解点)、沸点、凝固点 

テガフール 

融点：166～171℃ 

ギメラシル 

融点：約262℃(分解) 

オテラシルカリウム 

該当資料なし 

 

5)酸塩基解離定数 

該当資料なし 

 

6)分配係数 

該当資料なし 
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7)その他の主な示性値 

テガフール 

旋光性：メタノール溶液(１→50)は旋光性を示さない。 

ｐＨ：本品0.5gを水50mLに溶かした液のｐＨは4.2～5.2である。 

ギメラシル 

該当資料なし 

オテラシルカリウム 

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＞ 

テガフール 

日局｢テガフール｣の確認試験に準ずる｡ 

１)フッ化物の定性反応 

２)紫外可視吸光度測定法 

３)赤外吸収スペクトル測定法 

ギメラシル 

１)紫外可視吸光度測定法 

２)赤外吸収スペクトル測定法 

オテラシルカリウム 

１)紫外可視吸光度測定法 

２)赤外吸収スペクトル測定法 

３)カリウム塩の定性反応 

＜定量法＞ 

テガフール 

日局｢テガフール｣の定量法に準ずる｡(滴定法) 

ギメラシル 

 液体クロマトグラフィー 

オテラシルカリウム 

 液体クロマトグラフィー 
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Ⅳ．製剤に関する項目 

 

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

1)剤形の区別 

●エスエーワン配合カプセルＴ20/配合カプセルＴ25 

硬カプセル錠 

●エスエーワン配合顆粒Ｔ20/配合顆粒Ｔ25 

顆粒剤 

●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20/配合ＯＤ錠Ｔ25 

フィルムコーティング錠(口腔内崩壊錠) 

 

2)製剤の外観及び性状 

品 名 
外形 

全長(mm)・重量(mg)・カプセル号数 
性 状 

エスエーワン 

配合カプセルＴ20 

 

 

 

 

14.5   約179   ４ 

頭 部：白色不透明 

胴 部：白色不透明 

内容物：白色の粒を含む粉末 

エスエーワン 

配合カプセルＴ25 

 

 

 

 

14.5   約214   ４ 

頭 部：だいだい色不透明 

胴 部：白色不透明 

内容物：白色の粒を含む粉末 

 

品 名 性 状 

エスエーワン配合顆粒Ｔ20 白 色 

エスエーワン配合顆粒Ｔ25 白 色 

 

品 名 
表 

(直径mm) 

裏 

(重量mg) 

側面 

(厚さmm) 
性 状 

エスエーワン 

配合ＯＤ錠Ｔ20 

 

 

 
うすい青緑色 

7.1 約139 3.2 

エスエーワン 

配合ＯＤ錠Ｔ25 

 

 

 
うすいだいだい色 

7.6 約173 3.5 

●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20/配合ＯＤ錠Ｔ25 

ピーチ様芳香、添加剤由来の甘みを有する。 
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3)識別コード  

品名 表示部位 表示内容 

エスエーワン配合カプセルＴ20 カプセル本体 エスエーワン Ｔ２０ 

エスエーワン配合カプセルＴ25 カプセル本体 エスエーワン Ｔ２５ 

エスエーワン配合顆粒Ｔ20 該当しない 該当しない 

エスエーワン配合顆粒Ｔ25 該当しない 該当しない 

エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20 錠剤本体(片面) ＳＷ エスエーワン Ｔ２０ 

エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25 錠剤本体(片面) ＳＷ エスエーワン Ｔ２５ 

 

4)製剤の物性 

●エスエーワン配合カプセルＴ20/配合カプセルＴ25 

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含量均一性試験を行うとき、規格

に適合する。 

溶出性：日局一般試験法 溶出試験法の項により試験を行うとき、規格に適合する。 

●エスエーワン配合顆粒Ｔ20/配合顆粒Ｔ25 

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含量均一性試験を行うとき、規格

に適合する。 

溶出性：日局一般試験法 溶出試験法の項により試験を行うとき、規格に適合する。 

●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20/配合ＯＤ錠Ｔ25 

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含量均一性試験を行うとき、規格

に適合する。 

溶出性：日局一般試験法 溶出試験法の項により試験を行うとき、規格に適合する。 

崩壊性：日局一般試験法 崩壊試験法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 エスエーワン配合カプセルＴ20 エスエーワン配合カプセルＴ25 

有効成分 

[１カプセル中] 

日局テガフール 20mg 日局テガフール 25mg 

ギメラシル 5.8mg ギメラシル 7.25mg 

オテラシルカリウム 19.6mg オテラシルカリウム 24.5mg 

添 

加 

剤 

カプセル 

内容物 
ステアリン酸Ｍｇ、乳糖 

カプセル 

本体 

酸化チタン、ゼラチン、ラウリル硫酸Ｎａ 

― 黄色５号 

 

品 名 エスエーワン配合顆粒Ｔ20 エスエーワン配合顆粒Ｔ25 

有効成分 

１包(0.2g)中 １包(0.25g)中 

日局テガフール 20mg 日局テガフール 25mg 

ギメラシル 5.8mg ギメラシル 7.25mg 

オテラシルカリウム 19.6mg オテラシルカリウム 24.5mg 

添加剤 ステアリン酸Ｍｇ、乳糖、ヒドロキシプロピルセルロース、ヒプロメロース 
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品 名 エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20 エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25 

有効成分 

[１錠中] 

日局テガフール 20mg 日局テガフール 25mg 

ギメラシル 5.8mg ギメラシル 7.25mg 

オテラシルカリウム 19.6mg オテラシルカリウム 24.5mg 

添加剤 

エリスリトール、クロスポビドン、結晶セルロース、酸化チタン、三二酸

化鉄、スクラロース、ステアリン酸Ｍｇ、タルク、トウモロコシデンプン、

乳糖、ヒドロキシプロピルセルロース、ヒプロメロース、プロピレングリ

コール、Ｄ-マンニトール、香料 

青色２号アルミニウムレーキ 黄色５号アルミニウムレーキ 

 

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 

 

 

６．製剤の各種条件下における安定性 ························································  

●エスエーワン配合カプセルＴ20 

１)ＰＴＰ包装品(56カプセル包装)の安定性(加速試験)１) 

エスエーワン配合カプセルＴ20をＰＴＰ包装(ポリ塩化ビニリデンフィルム、アルミ箔)した後、

ピロー包装(アルミ袋、乾燥剤入り)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 

頭部白色不透明、胴部白色不透明の硬カプ

セル剤であり、内容物は白色の粒を含む粉

末であった 

同左 

確 認 試 験 規格に適合 同左 

含 量 均 一 性 試 験 規格に適合 同左 

溶 出 試 験 規格に適合 同左 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 99.2 98.1 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 98.0 96.7 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 97.6 96.7 
※：表示量に対する含有率(％) 



Ⅳ．製剤に関する項目 

- 10 - 

２)ＰＴＰ包装品(140カプセル包装)の安定性(加速試験)１) 

エスエーワン配合カプセルＴ20をＰＴＰ包装(ポリ塩化ビニリデンフィルム、アルミ箔)した後、

ピロー包装(アルミ袋、乾燥剤入り)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 

頭部白色不透明、胴部白色不透明の硬カプ

セル剤であり、内容物は白色の粒を含む粉

末であった 

同左 

確 認 試 験 規格に適合 同左 

含 量 均 一 性 試 験 規格に適合 同左 

溶 出 試 験 規格に適合 同左 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 99.2 98.3 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 98.0 97.4 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 97.6 97.6 
※：表示量に対する含有率(％) 

３)無包装下の安定性試験２) 

エスエーワン配合カプセルＴ20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(60℃)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) 

温度(60℃) 湿度 

(25℃75％ＲＨ 

３ヵ月) １ヵ月 ３ヵ月 

性 状 

頭部白色不透明、胴

部白色不透明の硬カ

プセル剤、内容物は

白色の粒を含む粉末 

変化なし 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 問題なし 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 100.5 98.6 96.9 99.1 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 102.2 98.6 95.6 99.5 

ｵﾃﾗｼﾙ 

ｶﾘｳﾑ 
100.0 102.7 98.7 96.0 100.8 

 

保存条件 イニシャル 
光(総照射量) 室温 

(25℃60％ＲＨ 

３ヵ月) 60万ｌｘ･ｈｒ 120万ｌｘ･ｈｒ 

性 状 

頭部白色不透明、胴

部白色不透明の硬カ

プセル剤、内容物は

白色の粒を含む粉末 

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※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 100.1 99.5 99.5 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 99.1 98.5 100.3 

ｵﾃﾗｼﾙ 

ｶﾘｳﾑ 
100.0 99.7 99.7 101.3 

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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４)ＰＴＰ包装品(ピロー包装なし)の安定性試験３) 

エスエーワン配合カプセルＴ20のＰＴＰ包装品(ピロー包装なし)について、室温条件下で保存

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 

室温 

(25℃60％ＲＨ・遮光 

６ヵ月) 

性 状 
頭部白色不透明、胴部白色不透明の硬カプセ

ル剤であり、内容物は白色の粒を含む粉末 
変化なし 

溶 出 試 験 問題なし 問題なし 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 100.5 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 100.2 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 100.0 101.3 
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(％) 

 

●エスエーワン配合カプセルＴ25 

１)ＰＴＰ包装品(56カプセル包装)の安定性(加速試験)４) 

エスエーワン配合カプセルＴ25をＰＴＰ包装(ポリ塩化ビニリデンフィルム、アルミ箔)した後、

ピロー包装(アルミ袋、乾燥剤入り)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 

頭部だいだい色不透明、胴部白色不透明の

硬カプセル剤であり、内容物は白色の粒を

含む粉末であった 

同左 

確 認 試 験 規格に適合 同左 

含 量 均 一 性 試 験 規格に適合 同左 

溶 出 試 験 規格に適合 同左 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 99.8 100.7 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 99.8 99.2 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 99.3 98.9 
※：表示量に対する含有率(％) 

２)ＰＴＰ包装品(140カプセル包装)の安定性(加速試験)４) 

エスエーワン配合カプセルＴ25をＰＴＰ包装(ポリ塩化ビニリデンフィルム、アルミ箔)した後、

ピロー包装(アルミ袋、乾燥剤入り)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 

頭部だいだい色不透明、胴部白色不透明の

硬カプセル剤であり、内容物は白色の粒を

含む粉末であった 

同左 

確 認 試 験 規格に適合 同左 

含 量 均 一 性 試 験 規格に適合 同左 

溶 出 試 験 規格に適合 同左 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 99.8 100.1 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 99.8 97.8 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 99.3 98.5 
※：表示量に対する含有率(％) 
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３)無包装下の安定性試験５) 

エスエーワン配合カプセルＴ25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) 

温度 

(60℃３ヵ月) 

湿度 

(25℃75％ＲＨ 

３ヵ月) 

性 状 

頭部だいだい色不透明、

胴部白色不透明の硬カ

プセル剤、内容物は白色

の粒を含む粉末 

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※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 103.1 100.0 103.1 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 99.1 98.9 98.6 

ｵﾃﾗｼﾙ 

ｶﾘｳﾑ 
100.0 99.5 97.3 99.5 

 

保存条件 イニシャル 
光(総照射量) 室温 

(25℃60％ＲＨ 

３ヵ月) 60万ｌｘ･ｈｒ 120万ｌｘ･ｈｒ 

性 状 

頭部だいだい色不透明、

胴部白色不透明の硬カ

プセル剤、内容物は白色

の粒を含む粉末 

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※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 99.3 98.8 101.1 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 99.8 99.7 100.1 

ｵﾃﾗｼﾙ 

ｶﾘｳﾑ 
100.0 98.5 98.5 100.3 

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(％) 

４)ＰＴＰ包装品(ピロー包装なし)の安定性試験６) 

エスエーワン配合カプセルＴ25のＰＴＰ包装品(ピロー包装なし)について、室温条件下で保存

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 

室温 

(25℃60％ＲＨ・遮光 

６ヵ月) 

性 状 

頭部だいだい色不透明、胴部白色不透明の硬

カプセル剤であり、内容物は白色の粒を含む

粉末 

変化なし 

溶 出 試 験 問題なし 問題なし 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 102.7 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 98.1 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 100.0 98.9 

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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●エスエーワン配合顆粒Ｔ20 

１)分包包装品の安定性(加速試験)７) 

エスエーワン配合顆粒Ｔ20を分包包装(ポリエチレンセロハン袋)した後、ピロー包装(アル

ミ袋、乾燥剤入り)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 白色の顆粒剤の分包品であった 同左 

確 認 試 験 規格に適合 同左 

含量均一性試験 規格に適合 同左 

溶 出 試 験 規格に適合 同左 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.2 100.6 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.7 101.0 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 101.1 100.5 

※：表示量に対する含有率(％) 

２)無包装下の安定性試験 

本製剤は、エスエーワン配合顆粒Ｔ25と分包内の有効成分及び各添加物の含有比率がほぼ同

一で分包内の重量が異なる製剤であるため、本製剤の無包装下の安定性は、エスエーワン配

合顆粒Ｔ25と同様であると考えられる。 

３)分包包装品(ピロー包装なし)の安定性試験 

本製剤は、エスエーワン配合顆粒Ｔ25と分包内の有効成分及び各添加物の含有比率がほぼ同

一で分包内の重量が異なる製剤であるため、本製剤の無包装下の安定性は、エスエーワン配

合顆粒Ｔ25と同様であると考えられる。 

 

●エスエーワン配合顆粒Ｔ25 

１)分包包装品の安定性(加速試験)８) 

エスエーワン配合顆粒Ｔ25を分包包装(ポリエチレンセロハン袋)した後、ピロー包装(アル

ミ袋、乾燥剤入り)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 白色の顆粒剤の分包品であった 同左 

確 認 試 験 規格に適合 同左 

含量均一性試験 規格に適合 同左 

溶 出 試 験 規格に適合 同左 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.6 102.4 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 102.3 101.9 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 101.8 102.1 

※：表示量に対する含有率(％) 

２)無包装下の安定性試験９) 

エスエーワン配合顆粒Ｔ25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｡ 
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保 存 条 件 イニシャル 
温度 

(40℃３ヵ月) 

湿度 

(25℃75％ＲＨ３ヵ月) 

性 状 白色の顆粒剤 変化なし 変化なし 

溶 出 試 験 問題なし 問題なし 問題なし 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 99.6 98.9 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 98.3 98.5 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 100.0 98.3 98.5 
 

保 存 条 件 イニシャル 
光(総照射量 

120万ｌｘ･ｈｒ) 

室温 

(25℃60％ＲＨ３ヵ月) 

性 状 白色の顆粒剤 うすい褐色に変色 変化なし 

溶 出 試 験 問題なし 問題なし 問題なし 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 100.1 100.8 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 98.0 99.8 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 100.0 99.8 99.4 

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(％) 

３)分包包装品(ピロー包装なし)の安定性試験10) 

エスエーワン配合顆粒Ｔ25の分包包装品(ピロー包装なし)について、室温条件下で保存し、

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 

室温 

(25℃60％ＲＨ・遮光 

６ヵ月) 

性 状 白色の顆粒剤 変化なし 

溶 出 試 験 問題なし 問題なし 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 99.6 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 99.5 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 100.0 98.7 

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(％) 

 

●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20 

１)ＰＴＰ包装品の安定性(加速試験)11) 

エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20をＰＴＰ包装(ポリ塩化ビニリデンフィルム、アルミ箔)した後、

ピロー包装(アルミ袋、乾燥剤入り)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 
うすい青緑色のフィルムコートされた口腔

内崩壊錠であった 
同左 

確 認 試 験 規格に適合 同左 

含量均一性試験 規格に適合 同左 

崩 壊 試 験 規格に適合 同左 

溶 出 試 験 規格に適合 同左 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 101.3 100.6 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.8 99.9 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 100.8 99.8 

※：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12) 

エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20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、湿度の条件下で性状変化及び硬度低下が観察された。 

保 存 条 件 イニシャル 
温度 

(40℃３ヵ月) 

光 

(総照射量 

60万ｌｘ･ｈｒ) 

室温 

(25℃60％ＲＨ 

３ヵ月) 

性 状 

うすい青緑色の

フィルムコート

された口腔内崩

壊錠 

変化なし 退色した 変化なし 

硬 度(kg) 4.7 4.9 3.8 3.9 

崩 壊 試 験 問題なし 問題なし 問題なし 問題なし 

溶 出 試 験 問題なし 問題なし 問題なし 問題なし 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 100.3 100.2 98.8 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 98.9 100.2 98.7 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 100.0 100.0 99.1 99.5 
 

保 存 条 件 イニシャル 
湿度(25℃75％ＲＨ) 

１ヵ月 ３ヵ月 

性 状 

うすい青緑色の

フィルムコート

された口腔内崩

壊錠 

錠剤側面に微

細なひびを認

めた＊ 

錠剤側面に微

細なひびを認

めた 

硬 度(kg) 3.9 1.8 1.9 

崩 壊 試 験 問題なし － 問題なし 

溶 出 試 験 問題なし － 問題なし 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 － 100.7 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 － 98.4 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 100.0 － 100.5 

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(％) 

 ＊：ルーペで確認できる程度 

３)ＰＴＰ包装品(ピロー包装なし)の安定性試験13) 

エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20のＰＴＰ包装(ピロー包装なし)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 室温(25℃60％ＲＨ６ヵ月) 

性 状 
うすい青緑色のフィルムコート

された口腔内崩壊錠 
変化なし 

硬 度(kg) 4.7 4.1 

崩 壊 試 験 問題なし 問題なし 

溶 出 試 験 問題なし 問題なし 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 98.3 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 99.4 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 100.0 98.1 
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保 存 条 件 イニシャル 湿度(25℃75％ＲＨ３ヵ月) 

性 状 
うすい青緑色のフィルムコート

された口腔内崩壊錠 
変化なし 

硬 度(kg) 3.9 3.4 

崩 壊 試 験 問題なし 問題なし 

溶 出 試 験 問題なし 問題なし 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 100.4 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 98.9 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 100.0 101.0 

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(％) 

 

●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25 

１)ＰＴＰ包装品の安定性(加速試験)14) 

エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25をＰＴＰ包装(ポリ塩化ビニリデンフィルム、アルミ箔)した後、

ピロー包装(アルミ袋、乾燥剤入り)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 
うすいだいだい色のフィルムコートされた

口腔内崩壊錠であった 
同左 

確 認 試 験 規格に適合 同左 

含 量 均 一 性 試 験 規格に適合 同左 

崩 壊 試 験 規格に適合 同左 

溶 出 試 験 規格に適合 同左 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 99.6 100.5 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 99.7 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 100.1 100.2 

※：表示量に対する含有率(％) 

２)無包装下の安定性試験15) 

エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25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、温度の条件下で硬度低下、湿度の条件下で性状変化及び硬度低下が観察された。 

保存条件 イニシャル 
温度(40℃) 光 

(総照射量 

60万ｌｘ･ｈｒ) １ヵ月 ３ヵ月 

性 状 

うすいだいだい色の

フィルムコートされ

た口腔内崩壊錠 

変化なし 変化なし 変化なし*１ 

硬 度(kg) 5.3 5.0 2.9 3.9 

崩 壊 試 験 問題なし 問題なし 問題なし 問題なし 

溶 出 試 験 問題なし 問題なし 問題なし 問題なし 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 101.2 101.1 100.1 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 99.8 98.6 98.4 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 100.0 101.0 99.3 98.9 

*１：総照射量120万lx･hr条件下にて、わずかな色調変化(黄変)を認めた 
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保存条件 イニシャル 
湿度(25℃75％ＲＨ) 室温 

(25℃60％ＲＨ 

３ヵ月) １ヵ月 ３ヵ月 

性 状 

うすいだいだい色の

フィルムコートされ

た口腔内崩壊錠 

錠剤側面に微

細なひびを認

めた*２ 

錠剤側面に微

細なひびを認

めた 

変化なし 

硬 度(kg) 5.0 2.3 1.9 3.8 

崩 壊 試 験 問題なし － 問題なし 問題なし 

溶 出 試 験 問題なし － 問題なし 問題なし 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 － 99.1 100.8 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 － 98.3 98.8 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 100.0 － 100.1 100.5 

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(％) 

 *２：ルーペで確認できる程度 

３)ＰＴＰ包装品(ピロー包装なし)の安定性試験16) 

エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25のＰＴＰ包装(ピロー包装なし)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 室温(25℃60％ＲＨ６ヵ月) 

性 状 
うすいだいだい色のフィルム

コートされた口腔内崩壊錠 
変化なし 

硬 度(kg) 5.3 4.3 

崩 壊 試 験 問題なし 問題なし 

溶 出 試 験 問題なし 問題なし 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 100.3 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 100.5 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 100.0 99.2 

  

保 存 条 件 イニシャル 湿度(25℃75％ＲＨ３ヵ月) 

性 状 
うすいだいだい色のフィルム

コートされた口腔内崩壊錠 
変化なし 

硬 度(kg) 5.0 4.7 

崩 壊 試 験 問題なし 問題なし 

溶 出 試 験 問題なし 問題なし 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 99.3 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 98.9 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 100.0 100.3 

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(％) 

 

 

７．調製法及び溶解後の安定性 ·····························································  

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

●エスエーワン配合顆粒Ｔ20 

ⅩⅢ．-２．参照 

 

●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20 

ⅩⅢ．-２．参照 

 

 

９．溶出性 ···············································································  

＜溶出挙動における同等性及び類似性＞ 

●エスエーワン配合カプセルＴ2017) 

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(ｐＨ1.2、5.5、6.8、水)、100rpm(ｐＨ5.5) 

試験回数 12ベッセル 

試験製剤 エスエーワン配合カプセルＴ20 

標準製剤 エスエーワン配合カプセルＴ25 

結果及び考察 

テガフール 

すべての試験条件において、両製剤とも15分以内に平均85％以上溶出し、最

終比較時点(15分)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。 

 

ギメラシル 

すべての試験条件において、両製剤とも15分以内に平均85％以上溶出し、最

終比較時点(15分)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。 

 

オテラシルカリウム 

すべての試験条件において、両製剤とも15分以内に平均85％以上溶出し、最

終比較時点(15分)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Ｂ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。 
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テガフール 

 

 

 

ギメラシル 
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( ：判定基準の適合範囲) 
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オテラシルカリウム 
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●エスエーワン配合カプセルＴ2518) 

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、5.5、6.8、水)、100rpm(ｐＨ6.8) 

試験回数 12ベッセル 

試験製剤 エスエーワン配合カプセルＴ25 

標準製剤 ティーエスワン配合カプセルＴ25 

結果及び考察 

テガフール 

すべての試験条件において、両製剤とも15分以内に平均85％以上溶出した。 

 

ギメラシル 

すべての試験条件において、両製剤とも15分以内に平均85％以上溶出した。 

 

オテラシルカリウム 

すべての試験条件において、両製剤とも15分以内に平均85％以上溶出した。 

 

 

以上の結果より、両製剤の溶出挙動は類似していると判断した。 
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( ：判定基準の適合範囲) 
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ギメラシル 
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( ：判定基準の適合範囲) 
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オテラシルカリウム 
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( ：判定基準の適合範囲) 

      



Ⅳ．製剤に関する項目 

- 24 - 

●エスエーワン配合顆粒Ｔ2019) 

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24

年２月29日 薬食審査発0229第10号 

試験条件 パドル法 

テガフール 50rpm(ｐＨ1.2、3.0、6.8、水) 

ギメラシル 50rpm(ｐＨ1.2、4.0、6.8、水) 

オテラシルカリウム 50rpm(ｐＨ1.2、3.0、6.8、水) 

試験回数 12ベッセル 

試験製剤 エスエーワン配合顆粒Ｔ20 

標準製剤 エスエーワン配合顆粒Ｔ25 

結果及び考察 

テガフール 

すべての試験条件において、両製剤とも15分以内に平均85％以上溶出し、最

終比較時点(15分)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。 

 

ギメラシル 

すべての試験条件において、両製剤とも15分以内に平均85％以上溶出し、最

終比較時点(15分)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。 

 

オテラシルカリウム 

すべての試験条件において、両製剤とも15分以内に平均85％以上溶出し、最

終比較時点(15分)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。 
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ギメラシル 
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( ：判定基準の適合範囲) 

      

( ：判定基準の適合範囲) 
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オテラシルカリウム 

 

 

 

 

 

●エスエーワン配合顆粒Ｔ2520) 

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24年２月29日 薬食

審査発0229第10号 

試験条件 パドル法 

テガフール 50rpm(ｐＨ1.2、5.0、6.8、水) 

ギメラシル 50rpm(ｐＨ1.2、4.0、6.8、水) 

オテラシルカリウム 50rpm(ｐＨ1.2、5.0、6.8、水) 

試験回数 12ベッセル 

試験製剤 エスエーワン配合顆粒Ｔ25 

標準製剤 ティーエスワン配合顆粒Ｔ25 

結果及び考察 

テガフール 

すべての試験条件において、両製剤とも15分以内に平均85％以上溶出した。 

 

ギメラシル 

すべての試験条件において、両製剤とも15分以内に平均85％以上溶出した。 

 

オテラシルカリウム 

すべての試験条件において、両製剤とも15分以内に平均85％以上溶出した。 

 

 

以上の結果より、両製剤の溶出挙動は類似していると判断した。 
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( ：判定基準の適合範囲) 
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( ：判定基準の適合範囲) 
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オテラシルカリウム 
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( ：判定基準の適合範囲) 
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●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ2021) 

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24

年２月29日 薬食審査発0229第10号 

試験条件 パドル法 

テガフール 50rpm(ｐＨ1.2、4.0、6.8、水) 

ギメラシル 50rpm(ｐＨ1.2、4.0、6.8、水) 

オテラシルカリウム 50rpm(ｐＨ1.2、3.0、6.8、水) 

試験回数 12ベッセル 

試験製剤 エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20 

標準製剤 エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25  

結果及び考察 

テガフール 

すべての試験条件において、両製剤とも15分以内に平均85％以上溶出した。 

最終比較時点(15分)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。 

 

ギメラシル 

すべての試験条件において、両製剤とも15分以内に平均85％以上溶出した。 

最終比較時点(15分)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。 

 

オテラシルカリウム 

すべての試験条件において、両製剤とも15分以内に平均85％以上溶出した。 

最終比較時点(15分)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Ｂ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。 
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オテラシルカリウム 

 

 

 

 

 

●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ2522) 

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24年２月29日 薬食

審査発0229第10号 

試験条件 パドル法 

テガフール 50rpm(ｐＨ1.2、5.0、6.8、水) 

ギメラシル 50rpm(ｐＨ1.2、5.5、6.8、水) 

オテラシルカリウム 50rpm(ｐＨ1.2、6.5、6.8、水) 

試験回数 12ベッセル 

試験製剤 エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25 

標準製剤 ティーエスワン配合ＯＤ錠Ｔ25  

結果及び考察 

テガフール 

すべての試験条件において、両製剤とも15分以内に平均85％以上溶出した。 

 

ギメラシル 

すべての試験条件において、両製剤とも15分以内に平均85％以上溶出した。 

 

オテラシルカリウム 

すべての試験条件において、両製剤とも15分以内に平均85％以上溶出した。 

 

 

以上の結果より、両製剤の溶出挙動は類似していると判断した。 
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( ：判定基準の適合範囲) 

      



Ⅳ．製剤に関する項目 

- 32 - 

テガフール 

 

 

 

 

ギメラシル 
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( ：判定基準の適合範囲) 
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( ：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 

22. 包装 

<エスエーワン配合カプセルＴ20> 

ＰＴＰ[乾燥剤入り]：56カプセル(14Ｃａｐ×４) 

<エスエーワン配合カプセルＴ25> 

ＰＴＰ[乾燥剤入り]：56カプセル(14Ｃａｐ×４) 

<エスエーワン配合顆粒Ｔ20> 

分包[乾燥剤入り]：0.2g×56包 

<エスエーワン配合顆粒Ｔ25> 

分包[乾燥剤入り]：0.25g×56包 

<エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20> 

ＰＴＰ[乾燥剤入り]：56錠(14錠×４) 

<エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25> 

ＰＴＰ[乾燥剤入り]：56錠(14錠×４) 

 

3)予備容量  

該当しない 

 

4)容器の材質 

●エスエーワン配合カプセルＴ20/配合カプセルＴ25 

ＰＴＰ：[ＰＴＰシート]ポリ塩化ビニリデンフィルム、アルミニウム箔 

[ピロー]アルミラミネートフィルム 

●エスエーワン配合顆粒Ｔ20/配合顆粒Ｔ25 

[分包]ポリエチレンセロハン 

[ピロー]アルミラミネートフィルム 

●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20/配合ＯＤ錠Ｔ25 

ＰＴＰ：[ＰＴＰシート]ポリ塩化ビニリデンフィルム、アルミニウム箔 

[ピロー]アルミラミネートフィルム 

 

 

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

4. 効能又は効果 

胃癌、結腸・直腸癌、頭頸部癌、非小細胞肺癌、手術不能又は再発乳癌、膵癌、胆道癌、

ホルモン受容体陽性かつＨＥＲ２陰性で再発高リスクの乳癌における術後薬物療法 

 

 

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 

<頭頸部癌> 

5.1 術後補助療法として、本剤の有効性及び安全性は確立していない。 

<非小細胞肺癌> 

5.2 術前・術後補助療法として、本剤の有効性及び安全性は確立していない。 

<ホルモン受容体陽性かつＨＥＲ２陰性で再発高リスクの乳癌における術後薬物療法> 

5.3 術前薬物療法として、本剤の有効性及び安全性は確立していない。 

5.4 臨床試験に組み入れられた患者の再発高リスクの定義等について､｢17. 臨床成績｣の

項の内容を熟知し、本剤の有効性及び安全性を十分に理解した上で、適応患者の選択を行

うこと｡[17.1.4参照] 

 

 

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

1)用法及び用量の解説 

6. 用法及び用量 

<胃癌、結腸・直腸癌、頭頸部癌、非小細胞肺癌、手術不能又は再発乳癌、膵癌、胆道癌> 

胃癌にはＡ法、Ｂ法又はＣ法、結腸・直腸癌にはＡ法、Ｃ法又はＤ法、頭頸部癌にはＡ法、

非小細胞肺癌にはＡ法、Ｂ法又はＣ法、手術不能又は再発乳癌にはＡ法、膵癌にはＡ法又は

Ｃ法、胆道癌にはＡ法、Ｅ法又はＦ法を使用する。 

Ａ法：通常、成人には初回投与量(１回量)を体表面積に合わせて下表の基準量とし、朝食

後及び夕食後の１日２回、28日間連日経口投与し、その後14日間休薬する。これを１コー

スとして投与を繰り返す。なお、患者の状態により適宜増減する。増量は本剤の投与によ

ると判断される臨床検査値異常(血液検査、肝・腎機能検査)及び消化器症状が発現せず、

安全性に問題がなく、増量できると判断される場合に初回基準量から一段階までとし、

75mg/回を限度とする。 

Ｂ法：通常、成人には初回投与量(１回量)を体表面積に合わせて下表の基準量とし、朝食

後及び夕食後の１日２回、21日間連日経口投与し、その後14日間休薬する。これを１コー

スとして投与を繰り返す。なお、患者の状態により適宜減量する。 

Ｃ法：通常、成人には初回投与量(１回量)を体表面積に合わせて下表の基準量とし、朝食

後及び夕食後の１日２回、14日間連日経口投与し、その後７日間休薬する。これを１コー

スとして投与を繰り返す。なお、患者の状態により適宜減量する。 

Ｄ法：通常、成人には初回投与量(１回量)を体表面積に合わせて下表の基準量とし、朝食

後及び夕食後の１日２回、14日間連日経口投与し、その後14日間休薬する。これを１コー

スとして投与を繰り返す。なお、患者の状態により適宜減量する。 

Ｅ法：通常、成人には初回投与量(１回量)を体表面積に合わせて下表の基準量とし、朝食

後及び夕食後の１日２回、７日間連日経口投与し、その後７日間休薬する。これを１コー

スとして投与を繰り返す。なお、患者の状態により適宜減量する。 
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Ａ法～Ｅ法における初回投与量(１回量) 

体表面積 初回基準量(テガフール相当量) 

1.25m2未満 40mg/回 

1.25m2以上1.5m2未満 50mg/回 

1.5m2以上 60mg/回 

Ｆ法：通常、成人には初回投与量(１回量)を体表面積に合わせて下表の基準量とし、朝食

後及び夕食後の１日２回、14日間連日経口投与し、その後７日間休薬する。これを１コー

スとして投与を繰り返す。なお、患者の状態により適宜減量する。 

Ｆ法における初回投与量(１回量) 

体表面積 初回基準量(テガフール相当量) 

1.25m2未満 朝 40mg/回、夕 20mg/回 

1.25m2以上1.5m2未満 40mg/回 

1.5m2以上 50mg/回 

<ホルモン受容体陽性かつＨＥＲ２陰性で再発高リスクの乳癌における術後薬物療法> 

内分泌療法剤との併用において、通常、成人には次の投与量を朝食後及び夕食後の１日２

回、14日間連日経口投与し、その後７日間休薬する。これを１コースとして最長１年間、

投与を繰り返す。なお、患者の状態により適宜増減する。初回基準量を超える増量は行わ

ないこと。 

体表面積 初回基準量(テガフール相当量) 

1.25m2未満 40mg/回 

1.25m2以上1.5m2未満 50mg/回 

1.5m2以上 60mg/回 
 

 

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 治療上やむを得ず休薬期間を短縮する必要がある場合には、本剤の投与によると判断

される臨床検査値異常(血液検査、肝・腎機能検査)及び消化器症状が発現せず、安全性に

問題がないことを確認した上で実施すること。ただし、その場合であっても少なくとも７

日間の休薬期間を設けること。なお、手術不能又は再発乳癌においては休薬期間の短縮を

行った場合の安全性は確立していない(使用経験はない)。 

7.2 骨髄抑制、劇症肝炎等の重篤な副作用を回避するため、異常が認められた場合には休薬

期間の延長、減量、投与中止等の適切な処置を行うこと｡[1.2、1.3、8.1、8.4、9.1.1、

11.1.1、11.1.3参照] 

7.3 基礎的検討(ラット)において空腹時投与ではオテラシルカリウムのバイオアベイラビ

リティが変化し、フルオロウラシルのリン酸化が抑制されて抗腫瘍効果の減弱が起こる

ことが予想されるので食後投与とすること。 

7.4 本剤と胸部又は腹部放射線療法との併用に関しては有効性及び安全性は確立していな

い。 

<胃癌、結腸・直腸癌、頭頸部癌、非小細胞肺癌、手術不能又は再発乳癌、膵癌、胆道癌> 

7.5 本剤の投与スケジュール、周術期治療における投与期間、腎機能に応じた投与量、他の

抗悪性腫瘍剤と併用する場合に併用する他の抗悪性腫瘍剤等については、国内外の最新

のガイドライン等を参考に選択すること。 
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7.6 通常、Ａ法において患者の状態に合わせて増減する場合、次の用量を参考とする。 

減量 初回基準量 増量 

休薬 40mg/回 50mg/回 

休薬←40mg/回 50mg/回 60mg/回 

休薬←40mg/回←50mg/回 60mg/回 75mg/回 

なお、増量する場合は１コース毎とし、一段階の増量にとどめること。 

<手術不能又は再発乳癌> 

7.7 初回化学療法における本剤を含む他の抗悪性腫瘍剤との併用について有効性及び安全

性は確立していない。 

<ホルモン受容体陽性かつＨＥＲ２陰性で再発高リスクの乳癌における術後薬物療法> 

7.8 他の抗悪性腫瘍剤との併用について有効性及び安全性は確立していない。 

7.9 クレアチニンクリアランスが50mL/min以上80mL/min未満の場合には、次の投与量で開

始する｡[9.2.2参照] 

クレアチニンクリアランス注) 体表面積 
１回投与量 

(テガフール相当量) 

50mL/min以上80mL/min未満 

1.25m2未満 朝 20mg/回  夕 40mg/回 

1.25m2以上1.5m2未満 40mg/回 

1.5m2以上 50mg/回 
注)実測値が無い場合には、投与前血清クレアチニン値、性別、年齢及び体重から以下のＣｏｃｋｃｒｏｆｔ-Ｇａ

ｕｌｔ式を用いて算出したクレアチニンクリアランス値(Ｃｃｒ推定値)を用いること。 

Ｃｏｃｋｃｒｏｆｔ-Ｇａｕｌｔ式 

Ｃｃｒ推定値＝((140－年齢)×体重(kg))/(72×血清クレアチニン(mg/dL))(女性の場合はさらに得ら

れた値を0.85倍する) 

7.10 クレアチニンクリアランスが50mL/min未満の患者における有効性及び安全性は確立

していない｡[9.2.2参照] 

 

 

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 

<非小細胞肺癌> 

17.1.2 国内第Ⅱ相試験(併用投与) 

非小細胞肺癌(未治療例)に対する後期臨床第Ⅱ相試験として行った併用試験(テガフー

ル・ギメラシル・オテラシルカリウム配合剤21日間連日経口投与に、シスプラチン60mg/m2

を第８日目に投与)における臨床成績を集計した結果、奏効率は47.3％(26/55例)であっ

た23,24)。 

副作用評価可能症例は55例であり、全例に何らかの副作用が発現した。臨床上重要と考え

られる有害事象は次のとおりであった｡(カプセルの効能追加時) 

有害事象 
併用投与時発現率 

非小細胞肺癌(55例) 

白血球減少(2000/mm3未満) 52.7％(5.5％) 

好中球減少(1000/mm3未満) 65.5％(29.1％) 

ヘモグロビン減少(８g/dL未満) 90.9％(21.8％) 

血小板減少(５×10４/mm3未満) 60.0％(1.8％) 

ＡＳＴ上昇 14.5％ 

ＡＬＴ上昇 14.5％ 

食欲不振(グレード３以上) 78.2％(12.7％) 

悪心(グレード３以上) 63.6％(10.9％) 

嘔吐(グレード３以上) 38.2％(7.3％) 

下痢(グレード３以上) 34.5％(7.3％) 

口内炎 25.5％ 

色素沈着 23.6％ 

発疹 9.1％ 
グレード分類は、ＮＣＩ-ＣＴＣで集計 

 

(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 

<胃癌> 

17.1.3 国内第Ⅲ相試験(術後補助療法) 

ＳｔａｇｅⅡ、Ⅲの胃癌治癒切除症例を対象とし、テガフール・ギメラシル・オテラシルカリ

ウム配合剤(以下、配合剤)投与(手術後１年間)群(529例)と手術単独群(530例)を比較検

討した結果(観察期間の中央値：手術後3.0年)、生存期間のハザード比は0.68(95％信頼区

間：0.52-0.87、ログランク検定ｐ=0.003)で、配合剤投与群は手術単独群と比較して死亡

リスクを32％低下させた。手術後３年の生存率は、手術単独群70.1％、配合剤投与群

80.5％であった。また、無再発生存期間のハザード比は0.62(95％信頼区間：0.50-0.77、

ログランク検定ｐ＜0.001)で、配合剤投与群は手術単独群と比較して再発リスクを38％低

下させた。 

なお、割付後の３年生存率は、手術単独群70.1％、配合剤投与群80.1％であり、３年無再

発生存率は手術単独群59.6％、配合剤投与群72.2％であった25)。 
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<ホルモン受容体陽性かつＨＥＲ２陰性で再発高リスクの乳癌における術後薬物療法> 

17.1.4 国内第Ⅲ相試験(術後薬物療法) 

ＳｔａｇｅⅠ～ⅢＢのエストロゲン受容体陽性かつＨＥＲ２陰性で再発高リスク注１)の乳癌の術

後患者注２)を対象に、テガフール・ギメラシル・オテラシルカリウム配合剤(以下、配合剤)

と内分泌療法の併用群(979例)と内分泌療法単独群(980例)の有効性及び安全性を比較す

る無作為化非盲検比較試験を実施した。用法・用量はクレアチニンクリアランス及び体表

面積に応じて、配合剤(ＦＴ60～120mg相当量/日)を１日２回、14日間連日経口投与後７日

間休薬し、これを繰り返すこととされた。内分泌療法は、試験責任医師の選択する標準的

な内分泌療法剤注３)を投与することとされた。いずれも再発又は投与中止基準に該当する

まで、配合剤は最長１年間、内分泌療法は最長５年間継続することとされた。主要評価項

目である浸潤性疾患のない生存期間のハザード比は0.61(95％信頼区間：0.47～0.80、ロ

グランク検定 ｐ=0.0002)であった26)｡(2018年11月１日データカットオフ)注４) 

配合剤と内分泌療法の併用群の安全性解析対象とされた954例において、有害事象発現率

は99.0％(944例)であった。主な有害事象は、白血球減少54.4％、色素沈着50.3％、ＡＬＴ

上昇42.9％、好中球減少42.0％、血中ビリルビン増加40.8％、疲労39.1％、ＡＳＴ上昇

38.6％、貧血34.9％、悪心34.5％、下痢32.3％、血小板減少32.2％であった｡[5.4参照] 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 
 

 Ｎｕｍｂｅｒ ａｔ ｒｉｓｋ 

配合剤/内分泌療法併用群 962 937 917 905 878 841 759 629 483 295 86 23 2 0 

内分泌療法単独群 967 946 917 890 848 811 724 590 428 276 65 19 3 0 
 
注１)再発高リスクとして、以下の①又は②の患者と定義された。 

①腋窩リンパ節転移が陽性の患者(術前又は術後薬物療法を実施している患者では、薬物療法実施前に腋窩リンパ

節転移が陽性の患者)。 

②腋窩リンパ節転移が陰性で下記の１)～３)のいずれかに該当する患者。 

１)術前薬物療法歴がない場合：手術検体において(ⅰ)浸潤径３cm以上、(ⅱ)組織学的グレード(ＨＧ)３、(ⅲ)

明らかな脈管侵襲が認められる、(ⅳ)ＨＧ２かつ浸潤径２cm以上３cm未満、(ⅴ)ＨＧ２、浸潤径２cm未満かつ

増殖マーカー高値※、又は(ⅵ)ＨＧ１、浸潤径２cm以上３cm未満かつ増殖マーカー高値※。 

２)術前化学療法歴がある場合：原発巣又は腋窩リンパ節の手術検体において浸潤癌の残存が認められる。 

３)術前内分泌療法歴がある場合：手術検体において(ⅰ)浸潤径３cm以上、(ⅱ)ＨＧ３、(ⅲ)明らかな脈管侵襲

が認められる、(ⅳ)ＨＧ２かつ浸潤径２cm以上３cm未満、(ⅴ)ＨＧ２、浸潤径２cm未満かつ増殖マーカー高値
※又は(ⅵ)ＨＧ１、浸潤径２cm以上３cm未満かつ増殖マーカー高値※。 

※：中央病理判定によるＫｉ-67 ｌａｂｅｌｉｎｇ ｉｎｄｅｘ 30％以上、又はＫｉ-67 ｌａｂｅｌｉｎｇ ｉｎｄｅｘ 14％以上 30％未満の場

合はＯｎｃｏｔｙｐｅ ＤＸの測定が実施され、ｒｅｃｕｒｒｅｎｃｅ ｓｃｏｒｅ(ＲＳ)18以上の場合に適格とされた。 

注２)術後放射線療法が行われている場合には、登録の２週間以上前に終了していることとされ、配合剤と放射線

療法との同時併用及び配合剤投与終了後の放射線療法は行わないこととされた。 
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注３)以下のいずれかから選択された。なお、術前内分泌療法歴がある場合には、術前と術後内分泌療法の投与期

間として合計５年間投与することとされた。 

・閉経前の場合：タモキシフェン又はトレミフェン。ゴセレリン又はリュープロレリン２年間との併用も可とされ

た。 

・閉経後の場合：アナストロゾール、レトロゾール又はエキセメスタン。アロマターゼ阻害剤が不適格の場合には、

タモキシフェン又はトレミフェンも可とされた。 

注４)有効性の解析対象の症例数は配合剤と内分泌療法の併用群で952例、内分泌療法単独群で967例であった。 

 

(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 

<効能共通> 

17.1.1 国内臨床試験(単独投与) 

テガフール・ギメラシル・オテラシルカリウム配合剤(ＦＴ 80～150mg相当量/日)、１日２回

分割経口投与による臨床成績を集計した結果、奏効率は胃癌46.5％(60/129例)、結腸・直腸

癌32.6％(42/129例)、頭頸部癌34.1％(29/85例)、非小細胞肺癌(未治療例)18.2％(18/99

例)、手術不能又は再発乳癌21.8％(12/55例)、膵癌32.2％(19/59例)、胆道癌(乳頭部癌、胆

嚢癌及び肝外胆管癌の化学療法未治療例)30.5％(18/59例)であった27～45)。なお、非小細胞

肺癌の前期臨床第Ⅱ相試験における既治療例16例(化学療法は９例、その他は手術あるいは

放射線治療)では奏効例は認められなかった。 

 

単独投与による臨床試験(下記の前治療有乳癌症例、膵癌症例及び胆道癌症例を除く)にお

いて、副作用評価可能症例は578例であり、副作用発現率は87.2％(504例)であった。また、

前治療(タキサン系抗悪性腫瘍剤)を有する手術不能又は再発乳癌(前治療有乳癌と略す)で

の副作用発現率は96.4％であった。前治療有乳癌、膵癌及び胆道癌では、副作用発現率が他

の癌腫に比較して高かった。また、膵癌では重度の発現率も高く、特に食欲不振・悪心・嘔

吐・下痢等の胃腸障害で顕著であった。 

臨床上重要と考えられる副作用は次のとおりであった｡(カプセルの効能追加時) 
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副作用 

単独投与時発現率 

前治療有乳癌 

(55例) 

膵癌 

(59例) 

胆道癌 

(59例) 

白血球減少 

(2000/mm3未満) 

69.1％ 

(9.1％) 

32.2％ 

(０％) 

49.2％ 

(3.4％) 

好中球減少 

(1000/mm3未満) 

72.7％ 

(9.1％) 

27.1％ 

(6.8％) 

42.4％ 

(5.1％) 

ヘモグロビン減少 

(８g/dL未満) 

45.5％ 

(3.6％) 

50.8％ 

(5.1％) 

50.8％ 

(6.8％) 

血小板減少 

(５×104/mm3未満) 

38.2％ 

(1.8％) 

33.9％ 

(1.7％) 

23.7％ 

(0％) 

ＡＳＴ上昇 34.5％ 18.6％ 37.3％ 

ＡＬＴ上昇 29.1％ 16.9％ 27.1％ 

食欲不振 

(グレード３以上) 

54.5％ 

(5.5％) 

61.0％ 

(13.6％) 

33.9％ 

(6.8％) 

悪心 

(グレード３以上) 

47.3％ 

(０％) 

55.9％ 

(10.2％) 

32.2％ 

(3.4％) 

嘔吐 

(グレード３以上) 

30.9％ 

(０％) 

35.6％ 

(5.1％) 

20.3％ 

(1.7％) 

下痢 

(グレード３以上) 

38.2％ 

(5.5％) 

37.3％ 

(6.8％) 

22.0％ 

(1.7％) 

疲労 40.0％ 47.5％ 35.6％ 

口内炎 41.8％ 25.4％ 27.1％ 

色素沈着 47.3％ 39.0％ 42.4％ 

発疹 16.4％ 22.0％ 22.0％ 
グレード分類は、ＮＣＩ-ＣＴＣで集計 
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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 ··················································  

フルオロウラシル、テガフール、テガフール・ウラシル、カペシタビン、ドキシフルリジン等 

 

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

テガフール・ギメラシル・オテラシルカリウムの薬理作用について以下のとおり報告されてい

る。 

 

1)作用部位・作用機序 

18.1 作用機序 

テガフール・ギメラシル・オテラシルカリウム配合剤(以下、配合剤)はＦＴ、ＣＤＨＰ及び

Ｏｘｏの三成分を含有する製剤であり、経口投与後の抗腫瘍効果は体内でＦＴから徐々に変

換される５-ＦＵに基づいている。 

ＣＤＨＰは主として肝に多く分布する５-ＦＵ異化代謝酵素のＤＰＤを選択的に拮抗阻害する

ことによって、ＦＴより派生する５-ＦＵ濃度を上昇させる。この生体内５-ＦＵ濃度の上昇

に伴って、腫瘍内では５-ＦＵのリン酸化代謝物である５-フルオロヌクレオチドが高濃度

持続し、抗腫瘍効果が増強する。また、Ｏｘｏは経口投与により主として消化管組織に分布

してｏｒｏｔａｔｅ ｐｈｏｓｐｈｏｒｉｂｏｓｙｌｔｒａｎｓｆｅｒａｓｅを選択的に拮抗阻害し、５-ＦＵから５-フルオ

ロヌクレオチドへの生成を選択的に抑制する。その結果配合剤投与により５-ＦＵの強い

抗腫瘍効果を損なうことなく消化器毒性が軽減されると考えられている。 

５-ＦＵの作用機序は主として活性代謝物であるＦｄＵＭＰがｄＵＭＰと拮抗し、ｔｈｙｍｉｄｙｌａｔｅ 

ｓｙｎｔｈａｓｅ及び還元葉酸とｔｅｒｎａｒｙ ｃｏｍｐｌｅｘを形成することによるＤＮＡ生合成阻害によ

る。また、ＦＵＴＰに変換されてＲＮＡ機能を障害するともいわれている46～50)。 

 

2)薬効を裏付ける試験成績 

18.2 抗腫瘍効果 

吉田肉腫、腹水肝癌ＡＨ-130、佐藤肺癌(ラット)及びルイス肺癌(マウス)等の各種皮下移

植腫瘍、また、ヒト胃癌、大腸癌、乳癌、肺癌、膵癌、腎癌皮下移植腫瘍(ヌードラット

あるいはヌードマウス)に対し、腫瘍増殖抑制効果を示した。また、ルイス肺癌の肺転移

モデル(マウス)において延命効果を示し、さらに大腸癌株を同所再建したモデル(ヌード

ラット)においてもテガフール・ギメラシル・オテラシルカリウム配合剤は腫瘍増殖抑制

効果を示した51～54)。 

 

●ギメラシルの抗腫瘍効果に対する影響と腸管毒性に対するオテラシルカリウムの薬理効果

について55) 

吉田肉腫担癌ラットモデルを用いてテガフール、ギメラシルおよびオテラシルカリウムの３ 

剤の相互作用について検討を行った。結果、ギメラシルの配合により、抗腫瘍作用の増強が 

確認された(図１)｡ 

また、オテラシルカリウムの配合により、副作用の指標である体重の減少や下痢の発症を抑

制し(図２、表１)、腸管の重量の軽量化や腸管長さの短縮化を有意に抑制した｡ 
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図１ 推定腫瘍体積の変化によるギメラシルの抗腫瘍効果の確認 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

△：コントロール 
●：エスエーワン配合カプセル 
○：ギメラシル不含エスエーワン配合カプセル 

**：p＜0.005対コントロール 

 

図２ 体重変動によるオテラシルカリウムの薬理効果の確認 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

△：コントロール 
●：エスエーワン配合カプセル 
■：オテラシルカリウム不含エスエーワン配合カプセル 

***：p＜0.001 対コントロール 

###：p＜0.001 対エスエーワン配合カプセル 
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表１ 投薬後の下痢発現状況 

 

 

 

 

 

 

 

###：p＜0.001対エスエーワン配合カプセル 

 

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 

 

テガフール・ギメラシル・オテラシルカリウム配合製剤の薬物動態について以下のとおり報告されてい

る。 

 

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 

16.1.1 単回投与 

(1)テガフール・ギメラシル・オテラシルカリウム配合剤を癌患者12名に32～40mg/m2で食後

経口投与した後の血漿中濃度から求めた、テガフール(ＦＴ)、ギメラシル(ＣＤＨＰ)、オテ

ラシルカリウム(Ｏｘｏ)及び代謝物であるフルオロウラシル(５-ＦＵ)の薬物動態パラメー

タを表に示す56)。 

 Ｃｍａｘ 

(ng/mL) 

Ｔｍａｘ 

(hr) 

ＡＵＣ※ 

(ng･hr/mL) 

Ｔ1/2 

(hr) 

ＦＴ 1971.0±269.0 2.4±1.2 28216.9±7771.4 13.1±3.1 

５-ＦＵ 128.5±41.5 3.5±1.7 723.9±272.7 1.9±0.4 

ＣＤＨＰ 284.6±116.6 2.1±1.2 1372.2±573.7 3.0±0.5 

Ｏｘｏ 78.0±58.2 2.3±1.1 365.7±248.6 3.0±1.4 
※ＦＴ、ＣＤＨＰ：ＡＵＣ0-48hr、５-ＦＵ：ＡＵＣ0-14hr、Ｏｘｏ：ＡＵＣ0-24hr 

(n=12，ｍｅａｎ±Ｓ.Ｄ.) 

(２)テガフール・ギメラシル・オテラシルカリウム配合剤を癌患者に25～200mg/ｂｏｄｙ経口

投与注１)した後のＦＴ、ＣＤＨＰ、Ｏｘｏ及び５-ＦＵのＡＵＣ、Ｃｍａｘはほぼ用量に依存して上昇

した57)｡ 

16.1.2 反復投与 

テガフール・ギメラシル・オテラシルカリウム配合剤を癌患者10名に32～40mg/m2で１日

２回28日間連日投与した時の１、７、14、28日の血漿中濃度を測定した結果、速やかに定

常状態に達した。また、連日投与後においても内因性のウラシル(Ｕｒａ)の減少は速やかで

あり、ＣＤＨＰによるＤＰＤ阻害は可逆的で、増強作用を示さなかった56)。 
注１)本剤の承認最大用量は、75mg/回である。 

 

＜生物学的同等性試験＞ 

●エスエーワン配合カプセルＴ20 

16.8 その他 

<エスエーワン配合カプセルＴ20> 

エスエーワン配合カプセルＴ20は溶出挙動に基づき、エスエーワン配合カプセルＴ25と生

物学的に同等とみなされた17)｡ 
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●エスエーワン配合カプセルＴ2558,59) 

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 ０、0.33、0.67、１、２、３、４、６、８、10、24、48hr 

休薬期間 ７日間以上 

測定方法 ＬＣ/ＭＳ法 

試験製剤 エスエーワン配合カプセルＴ25 

標準製剤 ティーエスワン配合カプセルＴ25 
 

エスエーワン配合カプセルＴ25とティーエスワン配合カプセルＴ25を癌患者[ティーエスワ

ン配合カプセルＴ25に適応のある患者]にそれぞれ２カプセル（テガフール50mg、ギメラシル

14.5mg、オテラシルカリウム49mg)空腹時単回経口投与(クロスオーバー法)し、テガフール、

ギメラシル、オテラシル及びフルオロウラシル(テガフールの代謝物)の血漿中濃度を測定し

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カプセル投与時の薬物動態パラメータ 

  
Ｃｍａｘ 

(ng/mL) 
Ｔｍａｘ 

(hr) 
Ｔ1/2 

(hr) 
ＡＵＣ0-48hr 

(ng･hr/mL) 

テガフール 

エスエーワン 

配合カプセルＴ25 
2254±538 0.7±0.4 10.3±3.3 19512±7610 

ティーエスワン 

配合カプセルＴ25 
2323±522 0.6±0.3 10.7±3.2 20356±7816 

ギメラシル 

エスエーワン 

配合カプセルＴ25 
 461±124 1.1±0.5  2.5±0.4  1647± 265 

ティーエスワン 

配合カプセルＴ25 
 482±121 1.0±0.3  2.6±0.4  1655± 297 

オテラシル 

エスエーワン 

配合カプセルＴ25 
 119± 70 2.5±1.1  1.9±0.6   640± 370 

ティーエスワン 

配合カプセルＴ25 
 112± 77 2.8±1.6  1.9±0.3   652± 434 

フルオロ 

ウラシル 

エスエーワン 

配合カプセルＴ25 
 153± 55 2.0±0.8  1.6±0.4   820± 224 

ティーエスワン 

配合カプセルＴ25 
 148± 55 1.9±0.8  1.6±0.3   781± 227 

(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。 

 

●エスエーワン配合顆粒Ｔ20 

16.8 その他 

<エスエーワン配合顆粒Ｔ20> 

エスエーワン配合顆粒Ｔ20は溶出挙動に基づき、エスエーワン配合顆粒Ｔ25と生物学的に

同等とみなされた19)。 

 

 

ティーエスワン配合カプセルＴ25 
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●エスエーワン配合顆粒Ｔ2560,61) 

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24年２月29日 薬食審査発0229第10号 

採血時点 ０、0.17、0.33、0.67、１、２、３、４、６、８、10、24、48hr 

休薬期間 ７日間以上 

測定方法 ＬＣ/ＭＳ法 

試験製剤 エスエーワン配合顆粒Ｔ25 

標準製剤 ティーエスワン配合顆粒Ｔ25 
 

エスエーワン配合顆粒Ｔ25とティーエスワン配合顆粒Ｔ25を男女癌患者[ティーエスワン配

合顆粒Ｔ25に適応のある患者]にそれぞれ２包(テガフール50mg、ギメラシル14.5mg、オテラ

シルカリウム49mg)空腹時単回経口投与(クロスオーバー法)し、テガフール、ギメラシル、オ

テラシル及びフルオロウラシル(テガフールの代謝物)の血漿中濃度を測定した。得られた薬

物動態パラメータ(ＡＵＣｔ、Ｃｍａｘ)について90％信頼区間法にて統計解析を行った結果、ｌｏｇ

(0.80)～ｌｏｇ(1.25)の範囲内であり、両剤の生物学的同等性が確認された。 
 

 

各製剤２包投与時の薬物動態パラメータ 

  
Ｃｍａｘ 

(ng/mL) 
Ｔｍａｘ 

(hr) 
Ｔ1/2 

(hr) 
ＡＵＣ0-48hr 

(ng･hr/mL) 

テガフール 

エスエーワン 

配合顆粒Ｔ25 
2501±552 0.5±0.4 11.6±3.2 22206±7811 

ティーエスワン 

配合顆粒Ｔ25 
2614±618 0.5±0.4 11.4±3.7 22163±7998 

ギメラシル 

エスエーワン 

配合顆粒Ｔ25 
 494±117 0.9±0.4  2.9±0.5  1770± 408 

ティーエスワン 

配合顆粒Ｔ25 
 480±111 0.8±0.3  3.0±0.9  1727± 485 

オテラシル 

エスエーワン 

配合顆粒Ｔ25 
 196±191 1.9±1.1  2.5±1.4   851± 577 

ティーエスワン 

配合顆粒Ｔ25 
 169±138 2.0±1.0  2.6±1.6   844± 538 

フルオロ 

ウラシル 

エスエーワン 

配合顆粒Ｔ25 
 173± 66 1.6±0.8  1.6±0.3   884± 324 

ティーエスワン 

配合顆粒Ｔ25 
 164± 61 1.6±0.8  1.6±0.4   852± 322 

(Ｍｅａｎ±Ｓ.Ｄ.) 
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  対数値の平均値の差 対数値の平均値の差の90％信頼区間 

テガフール 
ＡＵＣ0-48hr ｌｏｇ(1.01) ｌｏｇ(0.98)～ｌｏｇ(1.04) 

Ｃｍａｘ ｌｏｇ(0.96) ｌｏｇ(0.91)～ｌｏｇ(1.01) 

ギメラシル 
ＡＵＣ0-48hr ｌｏｇ(1.03) ｌｏｇ(1.01)～ｌｏｇ(1.07) 

Ｃｍａｘ ｌｏｇ(1.03) ｌｏｇ(0.97)～ｌｏｇ(1.09) 

オテラシル 
ＡＵＣ0-48hr ｌｏｇ(0.96) ｌｏｇ(0.86)～ｌｏｇ(1.07) 

Ｃｍａｘ ｌｏｇ(1.02) ｌｏｇ(0.86)～ｌｏｇ(1.22) 

フルオロ 

ウラシル 

ＡＵＣ0-48hr ｌｏｇ(1.04) ｌｏｇ(1.01)～ｌｏｇ(1.06) 

Ｃｍａｘ ｌｏｇ(1.05) ｌｏｇ(1.01)～ｌｏｇ(1.09) 

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。 

ティーエスワン配合顆粒Ｔ25 



Ⅶ．薬物動態に関する項目 

- 50 - 

●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20 

16.8 その他 

<エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20> 

エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20は溶出挙動に基づき、エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25と生物学的

に同等とみなされた21)｡ 

 

●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ2562,63) 

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24年２月29日 薬食審査発0229第10号 

採血時点 ０、0.17、0.33、0.67、１、２、３、４、６、８、10、24、48hr 

休薬期間 ７日間以上 

測定方法 ＬＣ/ＭＳ法 

試験製剤 エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25 

標準製剤 ティーエスワン配合ＯＤ錠Ｔ25 

 

エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25とティーエスワン配合ＯＤ錠Ｔ25をクロスオーバー法により男女

癌患者[ティーエスワン配合ＯＤ錠Ｔ25に適応のある患者]にそれぞれ２錠(テガフール50mg、

ギメラシル14.5mg、オテラシルカリウム49mg)空腹時単回経口投与[水なしで服用および水で

服用]してテガフール、ギメラシル、オテラシル及びフルオロウラシル(テガフールの代謝物)

の血漿中濃度を測定し、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。 

テガフール[水なし/水あり]、ギメラシル[水なし/水あり］、オテラシル[水なし]のＡＵＣｔお

よびＣｍａｘ、オテラシル[水あり]のＣｍａｘは90％信頼区間がｌｏｇ(0.80)～ｌｏｇ(1.25)の範囲内

であった。また、オテラシル[水あり]のＡＵＣｔにおいては、対数値の平均値の差がｌｏｇ(0.90)

～ｌｏｇ(1.11)の範囲内であり、かつ、溶出試験で溶出挙動が類似していた。以上より両剤の生

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 

(ng/mL) 

Ｔｍａｘ 

(hr) 

Ｔ1/2 

(hr) 

ＡＵＣ0-48hr 

(ng･hr/mL) 

テ
ガ
フ
□
ル 

水
な
し 

エスエーワン 

配合ＯＤ錠Ｔ25 
2188±387 0.7±0.4 12.6±3.2 25007± 9858 

ティーエスワン配

合ＯＤ錠Ｔ25 
2365±515 0.6±0.6 12.8±3.3 25044± 9935 

水
あ
り 

エスエーワン 

配合ＯＤ錠Ｔ25 
2426±671 0.7±0.6 13.4±3.4 27203±13704 

ティーエスワン配

合ＯＤ錠Ｔ25 
2629±964 0.9±1.3 13.2±3.6 27952±14984 

ギ
メ
ラ
シ
ル 

水
な
し 

エスエーワン 

配合ＯＤ錠Ｔ25 
494± 98 1.3±0.6 2.8±0.4 1893±372 

ティーエスワン配

合ＯＤ錠Ｔ25 
492±111 1.1±0.5 2.9±0.5 1940±389 

水
あ
り 

エスエーワン 

配合ＯＤ錠Ｔ25 
465±151 1.2±0.6 2.8±0.5 1720±441 

ティーエスワン配

合ＯＤ錠Ｔ25 
473±169 1.3±1.2 2.9±0.6 1746±390 

(Ｍｅａｎ±Ｓ.Ｄ.) 
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Ｃｍａｘ 

(ng/mL) 

Ｔｍａｘ 

(hr) 

Ｔ1/2 

(hr) 

ＡＵＣ0-48hr 

(ng･hr/mL) 

オ
テ
ラ
シ
ル 

水
な
し 

エスエーワン 

配合ＯＤ錠Ｔ25 
 99± 50 2.9±1.6 2.2±0.6 599±291 

ティーエスワン配

合ＯＤ錠Ｔ25 
105± 57 2.7±1.2 2.9±2.2 621±255 

水
あ
り 

エスエーワン 

配合ＯＤ錠Ｔ25 
156±139 2.3±1.3 2.2±0.6 878±622※ 

ティーエスワン配

合ＯＤ錠Ｔ25 
167±141 2.6±1.8 2.5±1.1 939±583※ 

フ
ル
オ
ロ
ウ
ラ
シ
ル 

水
な
し 

エスエーワン 

配合ＯＤ錠Ｔ25 
146±49 2.3±0.8 1.6±0.3 831±291 

ティーエスワン配

合ＯＤ錠Ｔ25 
150±52 2.2±0.7 1.7±0.4 868±294 

水
あ
り 

エスエーワン 

配合ＯＤ錠Ｔ25 
129±51 1.9±0.8 1.8±0.5 728±216 

ティーエスワン配

合ＯＤ錠Ｔ25 
127±53 2.0±1.3 1.8±0.6 731±215 

※オテラシル 水あり：ＡＵＣ0-24hr 

(Ｍｅａｎ±Ｓ.Ｄ.) 

 

＜テガフール＞ 
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＜ギメラシル＞ 

 

 
 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 
 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

＜オテラシル＞ 
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＜フルオロウラシル＞ 

 

 
 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 
 
 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

3)中毒域 

該当資料なし 

 

4)食事・併用薬の影響 

Ⅴ．-４．及び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 

●エスエーワン配合カプセルＴ25を癌患者[標準製剤に適応のある患者]に２カプセル(テガフ

ール50mg、ギメラシル14.5mg、オテラシルカリウム49mg)空腹時単回経口投与した場合の消失

速度定数58,59) 

 テガフール 0.074±0.024hr-１、ギメラシル 0.286±0.045hr-１ 

 オテラシル 0.396±0.101hr-１、フルオロウラシル 0.458±0.091hr-１ 

 

 

ティーエスワン配合ＯＤ錠Ｔ25 

ティーエスワン配合ＯＤ錠Ｔ25 



Ⅶ．薬物動態に関する項目 

- 54 - 

●エスエーワン配合顆粒Ｔ25を癌患者[標準製剤に適応のある患者]に２包(テガフール50mg、ギ

メラシル14.5mg、オテラシルカリウム49mg)空腹時単回経口投与した場合の消失速度定数60,61) 

 テガフール 0.064±0.018hr-１、ギメラシル 0.246±0.037hr-１ 

 オテラシル 0.323±0.099hr-１、フルオロウラシル 0.452±0.077hr-１ 

●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25を癌患者[標準製剤に適応のある患者]に２錠(テガフール50mg、ギ

メラシル14.5mg、オテラシルカリウム49mg)空腹時単回経口投与した場合の消失速度定数62,63) 

 テガフール [水なし]0.058±0.014hr-１ [水あり]0.055±0.015hr-１ 

 ギメラシル [水なし]0.253±0.039hr-１ [水あり]0.251±0.042hr-１ 

 オテラシル [水なし]0.334±0.091hr-１ [水あり]0.328±0.074hr-１ 

 フルオロウラシル [水なし]0.439±0.071hr-１ [水あり]0.413±0.092hr-１ 

 

4)クリアランス 

該当資料なし 

 

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

該当資料なし 

 

 

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 

Ⅷ．-６．-5)参照 

 

3)乳汁への移行性 

Ⅷ．-６．-6)参照 
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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 

 

6)血漿蛋白結合率 

16.3 分布 

各配合成分及び５-ＦＵのヒト血清での蛋白結合率はＦＴ 49～56％、ＣＤＨＰ 32～33％、 

Ｏｘｏ ７～10％、５-ＦＵ 17～20％であった64)(ｉｎ ｖｉｔｒｏ)｡ 

 

 

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

1)代謝部位及び代謝経路 

該当資料なし 

 

2)代謝に関与する酵素(ＣＹＰ等)の分子種、寄与率 

16.4 代謝 

ＦＴから５-ＦＵへの代謝に関与するヒト肝ミクロゾームのチトクロームＰ４５０の分子種と

してＣＹＰ２Ａ６が主であるとの報告がある65)(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 

該当資料なし 

 

 

７．排泄 ·················································································  

16.5 排泄 

テガフール・ギメラシル・オテラシルカリウム配合剤を癌患者12名に32～40mg/m2で食後

単回経口投与した時、尿中には72時間までに投与量に対しＣＤＨＰ 52.8％、ＦＴ 7.8％、

Ｏｘｏ 2.2％、５-ＦＵ 7.4％が排泄された56)。 

 

 

８．トランスポーターに関する情報 ····························································  

該当資料なし 

 

 

９．透析等による除去率 ····································································  

該当資料なし 
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10．特定の背景を有する患者 ·······························································  

16.6 特定の背景を有する患者 

16.6.1 腎機能障害患者 

(1)薬物動態が詳細に検討された臨床試験症例(臨床薬理試験、膵癌、胆道癌)について、投

与前血清クレアチニン値、性別、年齢及び体重からＣｏｃｋｃｒｏｆｔ-Ｇａｕｌｔ式注２)を用いて算出

したクレアチニンクリアランス値(Ｃｃｒ推定値)に基づき腎機能が正常と判断される患者

群と軽度腎機能障害と判断される患者群に分けて、それぞれのＡＵＣを示す66)｡[2.3、9.2.2

参照] 

(Ｃｃｒ推定値) 

ＡＵＣ(0-8hr) (ng･h/mL) 

＞80mL/min  51-80mL/min 

ＦＴ  10060± 1842  11320±2717 

５-ＦＵ  541.2±174.8   812.4±244.9 

ＣＤＨＰ  977.8±327.9  1278.0±306.6 

Ｏｘｏ  155.7± 97.5   458.2±239.7 

(n=17(Ｃｃｒ：＞80mL/min)，n=11(Ｃｃｒ：51-80mL/min)，ｍｅａｎ±Ｓ.Ｄ.) 

(2)腎障害モデル(ウサギ)にテガフール・ギメラシル・オテラシルカリウム配合剤を投与し

た場合、腎排泄型であるＣＤＨＰのクリアランスが低下し、５-ＦＵの血中濃度の著明な上

昇を示した67)｡[2.3、9.2.2参照] 
注２)Ｃｏｃｋｃｒｏｆｔ-Ｇａｕｌｔ式 

Ｃｃｒ推定値＝((140-年齢)×体重(kg))/(72×血清クレアチニン(mg/dL)) 

(女性の場合はさらに得られた値を0.85倍する) 

 

 

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

1. 警告 

1.1 本剤を含むがん化学療法は、緊急時に十分対応できる医療施設において、がん化学療法

に十分な知識・経験を持つ医師のもとで本療法が適切と判断される症例についてのみ実

施すること。適応患者の選択にあたっては、各併用薬剤の電子添文を参照して十分注意す

ること。また、治療開始に先立ち、患者又はその家族に有効性及び危険性を十分説明し、

同意を得てから投与すること。 

1.2 本剤は従来の経口フルオロウラシル系薬剤とは投与制限毒性(Ｄｏｓｅ Ｌｉｍｉｔｉｎｇ Ｔｏｘｉｃｉｔｙ、

ＤＬＴ)が骨髄抑制という点で異なり、特に臨床検査値に十分注意する必要がある。頻回に

臨床検査を実施すること｡[7.2、8.1、8.4、9.1.1、11.1.1参照] 

1.3 劇症肝炎等の重篤な肝障害が起こることがあるので、定期的に肝機能検査を行うなど

観察を十分に行い、肝障害の早期発見に努めること。肝障害の前兆又は自覚症状と考えら

れる食欲不振を伴う倦怠感等の発現に十分に注意し、黄疸(眼球黄染)があらわれた場合

には直ちに投与を中止し、適切な処置を行うこと｡[7.2、8.4、11.1.3参照] 

1.4 他のフッ化ピリミジン系抗悪性腫瘍剤、これらの薬剤との併用療法(ホリナート・テガ

フール・ウラシル療法等)、あるいは抗真菌剤フルシトシンとの併用により、重篤な血液

障害等の副作用が発現するおそれがあるので、併用を行わないこと｡[2.5、2.6、10.1参照] 

 

 

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 本剤の成分に対し重篤な過敏症の既往歴のある患者 

2.2 重篤な骨髄抑制のある患者[骨髄抑制が増強するおそれがある｡] 

2.3 重篤な腎障害のある患者[フルオロウラシルの異化代謝酵素阻害剤ギメラシルの腎排

泄が著しく低下し、血中フルオロウラシル濃度が上昇し、骨髄抑制等の副作用が強くあら

われるおそれがある｡][9.2.1、16.6.1参照] 

2.4 重篤な肝障害のある患者[肝障害が悪化するおそれがある｡][9.3.1参照] 

2.5 他のフッ化ピリミジン系抗悪性腫瘍剤(これらの薬剤との併用療法を含む)を投与中の

患者[1.4、10.1参照] 

2.6 フルシトシンを投与中の患者[1.4、10.1参照] 

2.7 妊婦又は妊娠している可能性のある女性[9.5参照] 

 

 

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 

 

 

 



Ⅷ．安全性(使用上の注意等)に関する項目 

- 58 - 

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 骨髄抑制に起因する重篤な感染症(敗血症等)から敗血症性ショックや播種性血管内凝

固により死亡に至った症例が報告されているので、感染症・出血傾向の発現又は悪化に十

分注意すること｡[1.2、7.2、8.4、9.1.1、9.1.2、11.1.1、11.1.2参照] 

8.2 本剤の投与により間質性肺炎が発現又は増悪することがあり、死亡に至ることもある

ので、投与に際しては間質性肺炎の有無等を確認し、投与中は呼吸状態、咳、発熱の有無

等の臨床症状を十分に観察し、胸部Ｘ線検査等を行うこと。特に非小細胞肺癌では、間質

性肺炎等肺障害が他の癌腫より発現しやすい｡[9.1.4、11.1.6参照] 

8.3 本剤の投与によりＢ型肝炎ウイルスの再活性化による肝炎があらわれることがあるの

で、本剤投与に先立って肝炎ウイルス感染の有無を確認し、本剤投与前に適切な処置を行

うこと｡[9.1.7、11.1.3参照] 

8.4 骨髄抑制、劇症肝炎等の重篤な副作用を回避するために各コース開始前及び投与期間

中は２週間に１回以上、臨床検査(血液検査、肝・腎機能検査等)を行うなど、患者の状態

を十分に観察すること。特に１コース目及び増量時には頻回に臨床検査を実施すること｡

[1.2、1.3、7.2、8.1参照] 

 

 

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 骨髄抑制のある患者(重篤な骨髄抑制のある患者は除く) 

骨髄抑制が増強するおそれがある｡[1.2、7.2、8.1、11.1.1参照] 

9.1.2 感染症を合併している患者 

骨髄抑制により、感染症が悪化するおそれがある｡[8.1、11.1.1参照] 

9.1.3 耐糖能異常のある患者 

耐糖能異常が悪化するおそれがある。 

9.1.4 間質性肺炎又はその既往歴のある患者 

間質性肺炎が発現又は増悪するおそれがある｡[8.2、11.1.6参照] 

9.1.5 心疾患又はその既往歴のある患者 

症状が悪化するおそれがある｡[11.1.7参照] 

9.1.6 消化管潰瘍又は出血のある患者 

症状が悪化するおそれがある｡[11.1.8参照] 

9.1.7 Ｂ型肝炎ウイルスキャリアの患者又は既往感染者(ＨＢｓ抗原陰性、かつＨＢｃ抗体又は

ＨＢｓ抗体陽性) 

肝機能検査値や肝炎ウイルスマーカーのモニタリングを行うなど、Ｂ型肝炎ウイルスの再

活性化の徴候や症状の発現に注意すること。本剤が投与されたＢ型肝炎ウイルスキャリア

の患者又は既往感染者において、Ｂ型肝炎ウイルスの再活性化が報告されている｡[8.3、

11.1.3参照] 

 

2)腎機能障害患者 

9.2 腎機能障害患者 

9.2.1 重篤な腎障害のある患者 

投与しないこと｡[2.3、9.2.2参照] 

9.2.2 腎障害のある患者(重篤な腎障害のある患者は除く) 

フルオロウラシルの異化代謝酵素阻害剤ギメラシルの腎排泄が低下し、血中フルオロウ

ラシル濃度が上昇し、骨髄抑制等の副作用が強くあらわれるおそれがある｡[7.10、7.11、

9.2.1、16.6.1参照] 
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3)肝機能障害患者 

9.3 肝機能障害患者 

9.3.1 重篤な肝障害のある患者 

投与しないこと｡[2.4、9.3.2参照] 

9.3.2 肝障害のある患者(重篤な肝障害のある患者は除く) 

肝障害が悪化するおそれがある｡[9.3.1参照] 

 

4)生殖能を有する者 

9.4 生殖能を有する者 

9.4.1 小児及び生殖可能な年齢の患者に投与する必要がある場合には性腺に対する影響を

考慮すること。 

9.4.2 妊娠する可能性のある女性には、本剤投与中及び最終投与後６カ月間において避妊

する必要性及び適切な避妊法について説明すること｡[9.5、15.2.3参照] 

9.4.3 男性には、本剤投与中及び最終投与後３カ月間においてバリア法(コンドーム)を用

いて避妊する必要性について説明すること｡[15.2.3参照] 

 

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投与しないこと。テガフール・ウラシルを投

与された女性において奇形を有する児を出産したとの報告がある。また、動物実験で催奇

形作用の報告(妊娠ラット及びウサギ(テガフール相当量７mg/kg、1.5mg/kg)の連日経口

投与で胎児の内臓異常、骨格異常、化骨遅延等が認められている)がある｡[2.7参照] 

 

6)授乳婦 

9.6 授乳婦 

授乳しないことが望ましい。動物実験(ラット)で乳汁中へ移行したとの報告がある。 

 

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。 

 

8)高齢者 

9.8 高齢者 

患者の状態を観察しながら慎重に投与すること。一般に生理機能が低下していることが

多い。 
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７．相互作用 ·············································································  

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 

フッ化ピリミジン系抗悪性腫

瘍剤 

フルオロウラシル 

(５-ＦＵ等) 

テガフール・ウラシル配合剤 

(ユーエフティ等) 

テガフール 

(フトラフール等) 

ドキシフルリジン 

(フルツロン) 

カペシタビン 

(ゼローダ) 

[1.4、2.5参照] 

併用により早期に重篤な

血液障害や下痢、口内炎等

の消化管障害等が発現す

るおそれがある。なお、本

剤投与中止後においても

少なくとも７日間はこれ

らの薬剤(療法)を投与し

ないこと。また、これらの

薬剤の投与中止後に本剤

を投与する場合にはこれ

らの薬剤の影響を考慮し、

適切な間隔をあけてから

本剤の投与を開始するこ

と。 

本剤中のギメラシルによ

り、併用されたフルオロウ

ラシルあるいは併用された

これらフッ化ピリミジンか

ら生成されたフルオロウラ

シルの異化代謝が阻害さ

れ、著しく血中フルオロウ

ラシル濃度が上昇する。 

ホリナート・テガフール・ウラ

シル療法 

(ユーゼル・ユーエフティ

等) 

レボホリナート・フルオロウ

ラシル療法 

(アイソボリン・５-ＦＵ等) 

[1.4、2.5参照] 

フッ化ピリミジン系抗真菌剤 

フルシトシン 

(アンコチル) 

[1.4、2.6参照] 
 

 

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 

フェニトイン フェニトイン中毒(嘔気・

嘔吐、眼振、運動障害等)が

発現することがあるので、

患者の状態を十分に観察

すること。異常が認められ

た場合には本剤の投与を

中止するなど適切な処置

を行うこと。 

テガフールによってフェニ

トインの代謝が抑制され、

フェニトインの血中濃度が

上昇する。 

ワルファリンカリウム ワルファリンカリウムの

作用を増強することがあ

るので、凝固能の変動に注

意すること。 

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 

トリフルリジン・チピラシル

塩酸塩配合剤 

重篤な骨髄抑制等の副作

用が発現するおそれがあ

る。 

本剤との併用により、トリ

フルリジンのＤＮＡ取り込

みが増加する可能性があ

る。チピラシル塩酸塩がチ

ミジンホスホリラーゼを阻

害することにより、本剤の

代謝に影響を及ぼす可能性

がある。 

他の抗悪性腫瘍剤、放射線照

射等 

血液障害、消化管障害等の

副作用が増強することが

あるので、患者の状態を十

分に観察すること。異常が

認められた場合には減量、

休薬等の適切な処置を行

うこと。 

副作用が相互に増強され

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。 

 

1)重大な副作用と初期症状 

11.1 重大な副作用 

11.1.1 骨髄抑制、溶血性貧血 

汎血球減少、無顆粒球症(症状：発熱、咽頭痛、倦怠感等)(いずれも頻度不明)、白血球減

少(46.7％)、貧血(頻度不明)、血小板減少(15.7％)等の重篤な骨髄抑制、溶血性貧血(頻

度不明)があらわれることがある｡[1.2、7.2、8.1、9.1.1、9.1.2参照] 

11.1.2 播種性血管内凝固症候群(ＤＩＣ)(0.4％) 

血小板数、血清ＦＤＰ値、血漿フィブリノゲン濃度等の血液検査に異常が認められた場合

には投与を中止し、適切な処置を行うこと｡[8.1参照] 

11.1.3 劇症肝炎等の重篤な肝障害 

劇症肝炎等の重篤な肝障害(Ｂ型肝炎ウイルスの再活性化によるものを含む)(頻度不明)

があらわれることがある｡[1.3、7.2、8.3、9.1.7参照] 

11.1.4 脱水症状 

激しい下痢があらわれ、脱水症状(頻度不明)まで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、補液等の適切な処置を行うこと。 

11.1.5 重篤な腸炎(0.5％) 

出血性腸炎、虚血性腸炎、壊死性腸炎等があらわれることがあるので、激しい腹痛・下痢

等の症状があらわれた場合には投与を中止し、適切な処置を行うこと。 

11.1.6 間質性肺炎 

間質性肺炎(0.3％)注１)(初期症状：咳嗽、息切れ、呼吸困難、発熱等)があらわれることが

あるので、異常が認められた場合には投与を中止し、胸部Ｘ線等の検査を行い、ステロイ

ド治療等の適切な処置を行うこと｡[8.2、9.1.4参照] 

11.1.7 心筋梗塞、狭心症、不整脈、心不全 

心筋梗塞、狭心症、不整脈(心室頻拍等を含む)、心不全(いずれも頻度不明)があらわれる

ことがあるので、胸痛、失神、動悸、心電図異常、息切れ等が認められた場合には投与を

中止し、適切な処置を行うこと｡[9.1.5参照] 
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11.1.8 重篤な口内炎(頻度不明)、消化管潰瘍(0.5％)、消化管出血(0.3％)、消化管穿孔(頻

度不明) 

異常が認められた場合には投与を中止し、腹部Ｘ線等の必要な検査を行い、適切な処置を

行うこと｡[9.1.6参照] 

11.1.9 急性腎障害、ネフローゼ症候群(頻度不明) 

11.1.10 中毒性表皮壊死融解症(Ｔｏｘｉｃ Ｅｐｉｄｅｒｍａｌ Ｎｅｃｒｏｌｙｓｉｓ：ＴＥＮ)、皮膚粘膜眼症候群

(Ｓｔｅｖｅｎｓ-Ｊｏｈｎｓｏｎ症候群)(いずれも頻度不明) 

11.1.11 白質脳症等を含む精神神経障害 

白質脳症(意識障害、小脳失調、認知症様症状等を主症状とする)や意識障害、失見当識、

傾眠、記憶力低下、錐体外路症状、言語障害、四肢麻痺、歩行障害、尿失禁、知覚障害(い

ずれも頻度不明)等があらわれることがある。 

11.1.12 急性膵炎(頻度不明) 

腹痛、血清アミラーゼ値の上昇等が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。 

11.1.13 横紋筋融解症 

筋肉痛、脱力感、ＣＫ上昇、血中及び尿中ミオグロビン上昇を特徴とする横紋筋融解症(頻

度不明)があらわれることがある。また、横紋筋融解症による急性腎障害の発症に注意す

ること。 

11.1.14 嗅覚脱失 

嗅覚障害(0.1％)があらわれ、嗅覚脱失(頻度不明)まで至ることがある。 

11.1.15 涙道閉塞(頻度不明) 

外科的処置に至った例が報告されている。流涙等の症状があらわれた場合には、眼科的検

査を実施するなど適切な処置を行うこと。 

11.1.16 肝硬変(プロトロンビン時間延長、アルブミン低下、コリンエステラーゼ低下

等)(頻度不明) 
発現頻度は承認時までの単独投与による臨床試験から算出した。 

注１)製造販売後調査において実施した非小細胞肺癌使用成績調査では間質性肺炎は0.7％(11/1669例)、放

射線性肺臓炎・呼吸困難・呼吸不全等の肺障害は0.7％(12/1669例)であった。 

 

2)その他の副作用 

11.2 その他の副作用 

 ５％以上 0.1～５％未満 頻度不明 

血液 白血球減少、好中球

減少、血小板減少、

赤血球減少、ヘモグ

ロビン減少、ヘマト

クリット値減少、リ

ンパ球減少 

出血傾向(皮下出血斑、鼻出

血、凝固因子異常)、好酸球増

多、白血球増多 

 

肝臓 ＡＳＴ上昇、ＡＬＴ上

昇、ビリルビン上

昇、Ａｌ-Ｐ上昇 

黄疸、尿ウロビリノーゲン陽

性 

 

腎臓  ＢＵＮ上昇、クレアチニン上

昇、蛋白尿、血尿 

 

消化器 食欲不振、悪心・嘔

吐、下痢、口内炎、

味覚異常 

腸管閉塞、イレウス、腹痛、

腹部膨満感、心窩部痛、胃炎、

腹鳴、白色便、便秘、口角炎、

口唇炎、舌炎、口渇 
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 ５％以上 0.1～５％未満 頻度不明 

皮膚 色素沈着 紅斑、落屑、潮紅、水疱、手足

症候群注２)、皮膚潰瘍、皮膚炎、

脱毛、爪の異常、爪囲炎、単

純疱疹、皮膚の乾燥・荒れ 

光線過敏症、ＤＬＥ

様皮疹 

過敏症 発疹 そう痒  

精神神経系 全身倦怠感 しびれ、頭痛、頭重感、めま

い 

ふらつき、末梢性

ニューロパチー 

循環器  血圧低下、血圧上昇、心電図

異常、レイノー症状 

動悸 

眼  流涙注３)、結膜炎、角膜炎、角

膜びらん、眼痛、視力低下、

眼乾燥 

角膜潰瘍、角膜混

濁、輪部幹細胞欠

乏 

その他 ＬＤＨ上昇、総蛋白

減少、アルブミン低

下 

発熱、全身熱感、鼻炎、咽頭

炎、痰、糖尿、血糖値上昇、浮

腫、筋肉痛、ＣＫ上昇、関節痛、

電解質異常(血清ナトリウム

上昇、血清ナトリウム低下、

血清カリウム上昇、血清カリ

ウム低下、血清カルシウム上

昇、血清カルシウム低下、血

清クロール上昇、血清クロー

ル低下)、体重減少 

血清アミラーゼ

値上昇 

発現頻度は承認時までの単独投与による臨床試験から算出した。 

注２)前治療有乳癌においては、手足症候群21.8％と副作用発現率が高かった。 

注３)製造販売後に実施した切除不能又は再発胃癌症例を対象とした臨床試験のテガフール・ギメラシ

ル・オテラシルカリウム配合剤単独投与においては、流涙16.0％と副作用発現率が高かった。 

 

 

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

該当資料なし 

 

 

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

14.適用上の注意 

14.1 薬剤交付時の注意 

<カプセル剤> 

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。 

<ＯＤ錠> 

14.1.1 ＰＴＰ包装の薬剤はＰＴＰシートから取り出して服用するよう指導すること。ＰＴＰシー

トの誤飲により、硬い鋭角部が食道粘膜へ刺入し、更には穿孔をおこして縦隔洞炎等の重

篤な合併症を併発することがある。 
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14.1.2 本剤は吸湿性を有するため、服用直前にＰＴＰシートから取り出すよう指導するこ

と。ＰＴＰシートから取り出し、高湿度下に保管した場合、錠剤表面にひびが生じることが

ある。 

14.1.3 本剤は舌の上にのせて唾液を浸潤させると崩壊するため、水なしで服用可能であ

る。また、水で服用することもできる。 

14.1.4 本剤は寝たままの状態では、水なしで服用させないこと。 

 

 

12．その他の注意 ·········································································  

1)臨床使用に基づく情報 

15.1 臨床使用に基づく情報 

15.1.1 本剤を投与した患者に、急性白血病(前白血病相を伴う場合もある)、骨髄異形成症

候群(ＭＤＳ)が発生したとの報告がある。 

15.1.2 フルオロウラシルの異化代謝酵素であるジヒドロピリミジンデヒドロゲナーゼ 

(ＤＰＤ)欠損等の患者がごくまれに存在し、このような患者にフルオロウラシル系薬剤を

投与した場合、投与初期に重篤な副作用(口内炎、下痢、血液障害、神経障害等)が発現す

るとの報告がある。 

15.1.3 本剤との因果関係は不明であるが、脳梗塞がみられたとの報告がある。 

 

2)非臨床試験に基づく情報 

15.2 非臨床試験に基づく情報 

15.2.1 オテラシルカリウムは過酸状態で分解されやすく(イヌ)、オテラシルカリウムの配

合量が少ない場合に消化器毒性軽減効果が減弱する(ラット)ことから、高度の胃内ｐＨ低

下により下痢が発現しやすくなる可能性が報告されている。 

15.2.2 イヌに反復投与した場合に眼球結膜・強膜の色素沈着、角膜の白濁が起こることが

報告されている。 

15.2.3 哺乳類培養細胞を用いた染色体異常試験及びマウス末梢血を用いた小核試験にお

いて、遺伝毒性が報告されている｡[9.4.2、9.4.3参照] 
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Ⅸ．非臨床試験に関する項目 

 

テガフール・ギメラシル・オテラシルカリウムの非臨床試験成績について以下のとおり報告されている。 

 

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 

Ⅷ．-12．参照 

 

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．-６．参照 

 

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

 規制区分 

製剤 劇薬、処方箋医薬品注) 

有効成分 テガフール：劇薬、ギメラシル・オテラシルカリウム：該当しない 

 注)注意―医師等の処方箋により使用すること 

 

 

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

●エスエーワン配合カプセルＴ20/配合カプセルＴ25 有効期間：３年 

●エスエーワン配合顆粒Ｔ20/配合顆粒Ｔ25 有効期間：３年 

●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20/配合ＯＤ錠Ｔ25 有効期間：３年 

 

 

３．包装状態での貯法 ·····································································  

●エスエーワン配合カプセルＴ20/配合カプセルＴ25 室温保存 

●エスエーワン配合顆粒Ｔ20/配合顆粒Ｔ25 室温保存 

●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20/配合ＯＤ錠Ｔ25 室温保存 

 

 

４．取扱い上の注意 ·······································································  

●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20/配合ＯＤ錠Ｔ25 

20.取扱い上の注意 

アルミピロー包装開封後は、湿気を避けて保存すること｡ 

●エスエーワン配合カプセルＴ20/配合カプセルＴ25 

設定されていない 

●エスエーワン配合顆粒Ｔ20/配合顆粒Ｔ25 

設定されていない 

 

 

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：ティーエスワン配合カプセルＴ20/配合カプセルＴ25/配合顆粒Ｔ20/配合顆粒Ｔ25/ 

配合ＯＤ錠Ｔ20/配合ＯＤ錠Ｔ25 

同効薬：フルオロウラシル、テガフール、テガフール・ウラシル、カペシタビン、ドキシフル

リジン等 
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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 ·····················  

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 

エスエーワン配合
カプセルＴ20 

2013年２月15日 22500ＡＭＸ00293000 2013年６月21日 2013年６月21日 

エスエーワン配合
カプセルＴ25 

2013年２月15日 22500ＡＭＸ00294000 2013年６月21日 2013年６月21日 

エスエーワン配合
顆粒Ｔ20 

2015年２月16日 22700ＡＭＸ00445000 2015年６月19日 2015年６月19日 

エスエーワン配合
顆粒Ｔ25 

2015年２月16日 22700ＡＭＸ00446000 2015年６月19日 2015年６月19日 

エスエーワン配合 
ＯＤ錠Ｔ20 

2016年２月15日 22800ＡＭＸ00255000 2016年６月17日 2016年９月８日 

エスエーワン配合 
ＯＤ錠Ｔ25 

2016年２月15日 22800ＡＭＸ00256000 2016年６月17日 2016年９月８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 ··························  

・承 認 年 月 日：2016年７月13日 

効能又は効果内容：｢頭頸部癌｣の効能又は効果を追加した。 

・承 認 年 月 日：2017年５月24日 

効能又は効果内容：｢結腸・直腸癌、非小細胞肺癌、手術不能又は再発乳癌、膵癌、胆道癌｣

の効能又は効果を追加した。 

用法及び用量内容：効能又は効果追加に伴い、関連の用法及び用量を追加した。 

・承 認 年 月 日：2023年６月７日 

効能又は効果内容：｢ホルモン受容体陽性かつＨＥＲ２陰性で再発高リスクの乳癌における術

後薬物療法｣の効能又は効果を追加した。 

用法及び用量内容：効能又は効果追加に伴い、関連の用法及び用量を追加した。 

・承 認 年 月 日：2024年２月14日 

用法及び用量内容：｢胃癌におけるＢ法又はＣ法、結腸・直腸癌におけるＣ法又はＤ法、非小細

胞肺癌におけるＢ法又はＣ法、膵癌におけるＣ法、胆道癌におけるＥ法又

はＦ法の使用｣の用法及び用量を追加した。 

 

 

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 
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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 

エスエーワン配合 

カプセルＴ20 
4229101Ｍ1041 4229101Ｍ1041 122560001 622256001 

エスエーワン配合 

カプセルＴ25 
4229101Ｍ2013 4229101Ｍ2048 122561701 622256101 

エスエーワン配合 

顆粒Ｔ20 
4229101Ｄ1017 4229101Ｄ1033 124308601 622430801 

エスエーワン配合 

顆粒Ｔ25 
4229101Ｄ2013 4229101Ｄ2030 124309301 622430901 

エスエーワン配合 

ＯＤ錠Ｔ20 4229101Ｆ1034 4229101Ｆ1034 124979801 622497901 

エスエーワン配合 

ＯＤ錠Ｔ25 
4229101Ｆ2014 4229101Ｆ2030 124980401 622498001 

 

 

14．保険給付上の注意 ····································································  

本剤は診療報酬上の後発医薬品である。 
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ⅩⅠ．文献 

 

１．引用文献 ·············································································  

１)沢井製薬(株) 社内資料[加速試験] エスエーワン配合カプセルＴ20 

２)沢井製薬(株) 社内資料[無包装下の安定性試験] エスエーワン配合カプセルＴ20 

３)沢井製薬(株) 社内資料[ＰＴＰ包装品(ピロー包装なし)の安定性試験] エスエーワン配合カプセルＴ20 

４)沢井製薬(株) 社内資料[加速試験] エスエーワン配合カプセルＴ25 

５)沢井製薬(株) 社内資料[無包装下の安定性試験] エスエーワン配合カプセルＴ25 

６)沢井製薬(株) 社内資料[ＰＴＰ包装品(ピロー包装なし)の安定性試験] エスエーワン配合カプセルＴ25 

７)沢井製薬(株) 社内資料[加速試験] エスエーワン配合顆粒Ｔ20 

８)沢井製薬(株) 社内資料[加速試験] エスエーワン配合顆粒Ｔ25 

９)沢井製薬(株) 社内資料[無包装下の安定性試験] エスエーワン配合顆粒Ｔ25 

10)沢井製薬(株) 社内資料[分包包装品(ピロー包装なし)の安定性試験] エスエーワン配合顆粒Ｔ25 

11)沢井製薬(株) 社内資料[加速試験] エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20 

12)沢井製薬(株) 社内資料[無包装下の安定性試験] エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20 

13)沢井製薬(株) 社内資料[ＰＴＰ包装品(ピロー包装なし)の安定性試験] エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20 

14)沢井製薬(株) 社内資料[加速試験] エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25 

15)沢井製薬(株) 社内資料[無包装下の安定性試験] エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25 

16)沢井製薬(株) 社内資料[ＰＴＰ包装品(ピロー包装なし)の安定性試験] エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25 

17)沢井製薬(株) 社内資料[溶出試験] エスエーワン配合カプセルＴ20 

18)沢井製薬(株) 社内資料[溶出試験] エスエーワン配合カプセルＴ25 

19)沢井製薬(株) 社内資料[溶出試験] エスエーワン配合顆粒Ｔ20 

20)沢井製薬(株) 社内資料[溶出試験] エスエーワン配合顆粒Ｔ25 

21)沢井製薬(株) 社内資料[溶出試験] エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20 

22)沢井製薬(株) 社内資料[溶出試験] エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25 

23)Ｉｃｈｉｎｏｓｅ, Ｙ. ｅｔ ａｌ.：Ｃｌｉｎ. Ｃａｎｃｅｒ Ｒｅｓ., 2004；10(23)：7860-7864 

24)国内第Ⅱ相試験(併用投与)(ティーエスワンカプセル：2004年12月14日承認、審査報告書) 

25)Ｓａｋｕｒａｍｏｔｏ, Ｓ. ｅｔ ａｌ.：Ｎ. Ｅｎｇｌ. Ｊ. Ｍｅｄ., 2007；357(18)：1810-1820 

26)Ｔｏｉ, Ｍ. ｅｔ ａｌ.：Ｌａｎｃｅｔ Ｏｎｃｏｌ., 2021；22(1)：74-84 

27)Ｓｕｇｉｍａｃｈｉ, Ｋ. ｅｔ ａｌ.：Ｏｎｃｏｌｏｇｙ, 1999；57(3)：202-210 

28)Ｓａｋａｔａ, Ｙ. ｅｔ ａｌ.：Ｅｕｒ. Ｊ. Ｃａｎｃｅｒ, 1998；34(11)：1715-1720 

29)Ｋｏｉｚｕｍｉ, Ｗ. ｅｔ ａｌ.：Ｏｎｃｏｌｏｇｙ, 2000；58(3)：191-197 

30)Ｏｈｔｓｕ, Ａ. ｅｔ ａｌ.：Ｂｒ. Ｊ. Ｃａｎｃｅｒ, 2000；83(2)：141-145 

31)Ｓｈｉｒａｏ, Ｋ. ｅｔ ａｌ.：Ｃａｎｃｅｒ, 2004；100(11)：2355-2361 

32)犬山征夫他：癌と化学療法, 1998；25(8)：1151-1158 

33)犬山征夫他：癌と化学療法, 2001；28(10)：1381-1390 

34)Ｆｕｒｕｓｅ, Ｋ. ｅｔ ａｌ.：Ｉｎｔ. Ｊ. Ｃｌｉｎ. Ｏｎｃｏｌ., 2001；6(5)：236-241 

35)Ｋａｗａｈａｒａ, Ｍ. ｅｔ ａｌ.：Ｂｒ. Ｊ. Ｃａｎｃｅｒ, 2001；85(7)：939-943 

36)Ｕｅｎｏ, Ｈ. ｅｔ ａｌ.：Ｏｎｃｏｌｏｇｙ, 2005；68(2-3)：171-178 

37)Ｏｋｕｓａｋａ, Ｔ. ｅｔ ａｌ.：Ｃａｎｃｅｒ Ｃｈｅｍｏｔｈｅｒ. Ｐｈａｒｍａｃｏｌ., 2008；61(4)：615-621 

38)Ｕｅｎｏ, Ｈ. ｅｔ ａｌ.：Ｂｒ. Ｊ. Ｃａｎｃｅｒ, 2004；91(10)：1769-1774 

39)Ｆｕｒｕｓｅ, Ｊ. ｅｔ ａｌ.：Ｃａｎｃｅｒ Ｃｈｅｍｏｔｈｅｒ. Ｐｈａｒｍａｃｏｌ., 2008；62(5)：849-855 

40)国内臨床試験(単独投与)①(ティーエスワン配合カプセル：2020年3月18日公表、再審査報告書) 

41)国内臨床試験(単独投与)②(ティーエスワンカプセル：2003年12月17日承認、審査報告書) 
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42)国内臨床試験(単独投与)③(ティーエスワンカプセル：2004年12月14日承認、審査報告書) 

43)国内臨床試験(単独投与)④(ティーエスワンカプセル：2005年11月14日承認、審査報告書) 

44)国内臨床試験(単独投与)⑤(ティーエスワンカプセル：2006年8月10日承認、審査報告書) 

45)国内臨床試験(単独投与)⑥(ティーエスワンカプセル：2007年8月23日承認、審査報告書) 

46)Ｓｈｉｒａｓａｋａ, Ｔ. ｅｔ ａｌ.：Ａｎｔｉ-Ｃａｎｃｅｒ Ｄｒｕｇｓ, 1996；7(5)：548-557 

47)Ｔａｔｓｕｍｉ, Ｋ. ｅｔ ａｌ.：Ｊｐｎ. Ｊ. Ｃａｎｃｅｒ Ｒｅｓ., 1987；78(7)：748-755 

48)Ｓｈｉｒａｓａｋａ, Ｔ. ｅｔ ａｌ.：Ｃａｎｃｅｒ Ｒｅｓ., 1993；53(17)：4004-4009 

49)Ｓｐｅａｒｓ, Ｃ. Ｐ. ｅｔ ａｌ.：Ｃａｎｃｅｒ Ｒｅｓ., 1984；44(9)：4144-4150 

50)Ｗｉｌｋｉｎｓｏｎ, Ｄ. Ｓ. ｅｔ ａｌ.：Ｃａｎｃｅｒ Ｒｅｓ., 1975；35(11)：3014-3020 

51)Ｔａｋｅｃｈｉ, Ｔ. ｅｔ ａｌ.：Ｃａｎｃｅｒ Ｃｈｅｍｏｔｈｅｒ. Ｐｈａｒｍａｃｏｌ., 1997；39(3)：205-211 

52)Ｓｈｉｒａｓａｋａ, Ｔ. ｅｔ ａｌ.：Ｃａｎｃｅｒ Ｒｅｓ., 1996；56(11)：2602-2606 

53)Ｆｕｋｕｓｈｉｍａ, Ｍ. ｅｔ ａｌ.：Ｉｎｔ. Ｊ. Ｏｎｃｏｌ., 1998；13：693-698 

54)抗腫瘍効果(ティーエスワンカプセル：2004年12月14日承認、審査報告書) 

55)岡部知之他：薬理と治療，2016；44(８)：1145-1156 

56)Ｈｉｒａｔａ, Ｋ. ｅｔ ａｌ.：Ｃｌｉｎ. Ｃａｎｃｅｒ Ｒｅｓ., 1999；5(8)：2000-2005 

57)田口鐵男他：癌と化学療法, 1997；24(15)：2253-2264 

58)野坂俊壽他：診療と新薬, 2013；50(3)：279-294 

59)沢井製薬(株) 社内資料[生物学的同等性試験] エスエーワン配合カプセルＴ25 

60)鈴木俊繁他：診療と新薬, 2015；52(4)：421-435 

61)沢井製薬(株) 社内資料[生物学的同等性試験] エスエーワン配合顆粒Ｔ25 

62)鈴木俊繁他：診療と新薬, 2016；53(7)：574-603 

63)沢井製薬(株) 社内資料[生物学的同等性試験] エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25 

64)増田啓年他：薬物動態, 1997；12(4)：301-321 

65)Ｉｋｅｄａ, Ｋ. ｅｔ ａｌ.：Ｃｌｉｎ. Ｃａｎｃｅｒ Ｒｅｓ., 2000；6(11)：4409-4415 

66)Ｓ-１の正常及び軽度腎機能低下患者での薬物動態パラメータの比較(ティーエスワンカプセル： 

2007年8月23日承認、審査報告書) 

67)Ｉｋｅｄａ, Ｍ. ｅｔ ａｌ.：Ｃａｎｃｅｒ Ｃｈｅｍｏｔｈｅｒ. Ｐｈａｒｍａｃｏｌ., 2002；50：25-32 

68)沢井製薬(株) 社内資料[脱カプセル後の安定性試験] エスエーワン配合カプセルＴ20 

69)沢井製薬(株) 社内資料[粉砕後の安定性試験] エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20 

70)沢井製薬(株) 社内資料[粉砕後の安定性試験] エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25 

71)沢井製薬(株) 社内資料[崩壊・懸濁及びチューブ通過性試験] エスエーワン配合カプセルＴ20 

72)沢井製薬(株) 社内資料[崩壊・懸濁及びチューブ通過性試験] エスエーワン配合カプセルＴ25 

73)沢井製薬(株) 社内資料[崩壊・懸濁及びチューブ通過性試験] エスエーワン配合顆粒Ｔ20 

74)沢井製薬(株) 社内資料[崩壊・懸濁及びチューブ通過性試験] エスエーワン配合顆粒Ｔ25 

75)沢井製薬(株) 社内資料[崩壊・懸濁及びチューブ通過性試験] エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20 

76)沢井製薬(株) 社内資料[崩壊・懸濁及びチューブ通過性試験] エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25 

77)沢井製薬(株) 社内資料[配合変化試験成績] エスエーワン配合顆粒Ｔ20 

78)沢井製薬(株) 社内資料[配合変化試験成績] エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20 

 

 

２．その他の参考文献 ·····································································  

(社)日本病院薬剤師会“錠剤・カプセル剤の無包装状態での安定性試験法について(答申),平成11年８月

20日”西岡豊他.錠剤・カプセル剤の無包装状態での安定性情報.改訂６版,医薬ジャーナル

社,2009,p441-444 
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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 

●エスエーワン配合カプセルＴ20 

本製剤のカプセル内容物の粉砕：該当資料なし 

なお、参考として本製剤のカプセル内容物の安定性試験結果を以下に示す。 

＜参考＞脱カプセル後の安定性試験68) 

エスエーワン配合カプセルＴ20を脱カプセル注)後、以下の保存条件下で30日間保存し、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 
透明瓶開放 

(室温､30 日) 

透明瓶密栓 

(室温､30 日) 

褐色瓶密栓 

(室温､30 日) 

性  状 白色の粉末 変化なし 変化なし 変化なし 

定量

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 98.7 99.6 98.6 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 98.1 98.1 98.1 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 100.0 99.1 100.4 99.7 
※：イニシャルを 100 としたときの含有率(％) 

注)本製剤は、脱カプセルの際、カプセル内容物がカプセル内に残留しやすいため、取出しに

は注意が必要である。 

 

●エスエーワン配合カプセルＴ25 

本製剤は、Ｔ20とカプセル内の有効成分及び各添加物の含有比率がほぼ同一でカプセル内の

重量が異なる製剤であるため、本製剤の脱カプセル後の安定性試験は、Ｔ20と同様であると

考えられる。 

 

●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ2069) 

エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20を粉砕後、以下の保存条件下で30日間保存し、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 
透明瓶開放 

(室温､30 日) 

透明瓶密栓 

(室温､30 日) 

褐色瓶密栓 

(室温､30 日) 

性  状 白色の粉末 変化なし 変化なし 変化なし 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 99.2 99.5 99.3 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 100.0 100.4 100.1 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 100.0 99.8 100.2 99.1 
※：イニシャルを 100 としたときの含有率(％) 
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●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ2570) 

エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25を粉砕後、以下の保存条件下で30日間保存し、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 
透明瓶開放 

(室温､30 日) 

透明瓶密栓 

(室温､30 日) 

褐色瓶密栓 

(室温､30 日) 

性  状 白色の粉末 変化なし 変化なし 変化なし 

定量 

試験※ 

ﾃｶﾞﾌｰﾙ 100.0 99.8 100.4 99.3 

ｷﾞﾒﾗｼﾙ 100.0 99.4 99.5 99.0 

ｵﾃﾗｼﾙｶﾘｳﾑ 100.0 99.7 99.9 99.1 
※：イニシャルを 100 としたときの含有率(％) 

 

2)崩壊・懸濁性及び経管投与チューブの通過性 

●エスエーワン配合カプセルＴ2071) 

試験方法 

１. エスエーワン配合カプセルＴ20を１カプセル、シリンジにとり(ピストン部を抜き取

り、カプセルを入れてピストン部を戻す)、温湯(約55℃)20mLを採取して放置した。 

２. ５分後シリンジを15回転倒混和し、崩壊・懸濁状態を確認した。５分後に崩壊しない場

合、更に５分間放置後、同様の操作を行った。 

３. シリンジ内の液を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 
カプセルは約５分後崩壊し、転倒混和により懸濁液となったが、カプ

セル剤皮がシリンジに付着していた 

チューブ通過性 通過した 

 

●エスエーワン配合カプセルＴ2572) 

試験方法 

１. エスエーワン配合カプセルＴ25を１カプセル、シリンジにとり(ピストン部を抜き取

り、カプセルを入れてピストン部を戻す)、温湯(約55℃)20mLを採取して放置した。 

２. ５分後シリンジを15回転倒混和し、崩壊・懸濁状態を確認した。５分後に崩壊しない場

合、更に５分間放置後、同様の操作を行った。 

３. シリンジ内の液を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 
カプセルは約５分後崩壊し、転倒混和により懸濁液となったが、カプ

セル剤皮がシリンジに付着していた 

チューブ通過性 通過した 

 

●エスエーワン配合顆粒Ｔ2073) 

試験方法 

１. エスエーワン配合顆粒Ｔ20を１包(0.2g)とり、ビーカーに移したものに、温湯(約

55℃)20mLを注ぎ、軽く撹拌して懸濁状態を観察した。 

２. 得られた液をシリンジで吸い取り、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 ほぼ溶解した 
チューブ通過性 通過した 
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●エスエーワン配合顆粒Ｔ2574) 

試験方法 

１. エスエーワン配合顆粒Ｔ25を１包(0.25g)とり、ビーカーに移したものに、温湯(約

55℃)20mLを注ぎ、軽く撹拌して懸濁状態を観察した。 

２. 得られた液をシリンジで吸い取り、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 ほぼ溶解したが、試料は一部沈殿した 
チューブ通過性 通過した 

 

●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ2075) 

試験方法 

１. エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ20を１錠、シリンジにとり(ピストン部を抜き取り、錠剤を入

れてピストン部を戻す)、温湯(約55℃)20mLを採取して放置した。 

２. ５分後シリンジを15回転倒混和し、崩壊・懸濁状態を確認した。５分後に崩壊しない場

合、更に５分間放置後、同様の操作を行った。 

３. シリンジ内の液を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 錠剤は１分以内に崩壊し、転倒混和により懸濁液となった 

チューブ通過性 通過した 

 

●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ2576) 

試験方法 

１. エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ25を１錠、シリンジにとり(ピストン部を抜き取り、錠剤を入

れてピストン部を戻す)、温湯(約55℃)20mLを採取して放置した。 

２. ５分後シリンジを15回転倒混和し、崩壊・懸濁状態を確認した。５分後に崩壊しない場

合、更に５分間放置後、同様の操作を行った。 

３. シリンジ内の液を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 錠剤は１分以内に崩壊し、転倒混和により懸濁液となった 

チューブ通過性 通過した 

 

 

２．その他の関連資料 ·····································································  

患者向け資材 

・エスエーワンを服用される方へ(カプセル用) 

・エスエーワンを服用される方へ(顆粒用) 

・エスエーワンを服用される方へ(ＯＤ錠用) 

・エスエーワン配合ＯＤ錠を服用される方へ 

 

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 

 

 

 



 

- 75 - 

配合変化試験成績 

●エスエーワン配合顆粒Ｔ2077) 

目的 

本製剤を食品等と配合した際の物理化学的変化を確認するために試験を実施する。 
 

方法 

本製剤と食品等を下記条件で配合及び保存した後、下記試験項目について確認する。 

 保存条件及び配合方法 

保存条件 25℃、60％ＲＨ、密栓、散光下 

配合方法 容器に本製剤0.4gと食品等を加え、均質になるよう混合し、保存する。 
 

 試験検体、試験項目及び試験回数 

ロット番号 651Ｇ3Ｓ3304 

試験項目 性状(外観・におい)、再分散性※１、含量※２ 

試験回数 １回 
※１： 配合品が飲料の場合のみ実施。試験液を入れたプラスチック容器を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

良とする。 

※２： 含量は配合直後のテガフール量、ギメラシル量、オテラシルカリウム量を100とし、[ ]に表示量に

対する含有率を示す(％) 
 

結果 

 
試験実施：2015年１月 

(配合品名は試験実施当時のもの) 
配合品名 
①配合前の外観 
②配合前のにおい 
③配合量 

試験項目 

配合結果 

配合直後 １時間後 ３時間後 ６時間後 24時間後 

グリコプッチンプリン 
 
①微赤黄色のゲル状 
②プリンのにおい 
③10g 

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 

含量*ｔ 
(％) 

100.0
［99.6］ 

－ － － 96.4 

含量*ｇ 
(％) 

100.0
［102.0］ 

－ － － 94.4 

含量*ｏ 
(％) 

100.0
［102.2］ 

－ － － 95.9 

ハーゲンダッツバニラ
アイスクリーム 
 
①微黄白色の液 
②バニラ様のにおい 
③10g 

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 

含量*ｔ 
(％) 

100.0
［101.6］ 

－ － － 97.3 

含量*ｇ 
(％) 

100.0
［102.5］ 

－ － － 97.2 

含量*ｏ 
(％) 

100.0
［103.2］ 

－ － － 97.1 

明治ブルガリアヨーグ
ルトプレーン 
 
①白色のゲル状 
②ヨーグルトのにおい 
③10g 

外観 
白色の 
ゲル状 

白色の 
ゲル状 

白色の 
ゲル状 

白色の 
ゲル状 

白色の 
ゲル状 

におい 
ヨーグルト
のにおい 

ヨーグルト
のにおい 

ヨーグルト
のにおい 

ヨーグルト
のにおい 

ヨーグルト
のにおい 

含量*ｔ 
(％) 

100.0
［98.8］ 

－ － － 98.9 

含量*ｇ 
(％) 

100.0
［100.5］ 

－ － － 90.2 

含量*ｏ 
(％) 

100.0
［99.5］ 

－ － － 94.9 

*ｔ：テガフール、*ｇ：ギメラシル、*ｏ：オテラシルカリウム 
－：実施なし 
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配合品名 
①配合前の外観 
②配合前のにおい 
③配合量 

試験項目 

配合結果 

配合直後 １時間後 ３時間後 ６時間後 24時間後 

おくすり飲めたね 
(嚥下補助ゼリー、いち
ご味) 
 
①淡赤色のゼリー状 
②いちご様のにおい 
③10g 

外観 
淡赤色の 
ゼリー状 

淡赤色の 
ゼリー状 

淡赤色の 
ゼリー状 

淡赤色の 
ゼリー状 

淡赤色の 
ゼリー状 

におい 
いちご様の
におい 

いちご様の
におい 

いちご様の
におい 

いちご様の
におい 

いちご様の
におい 

含量*ｔ 
(％) 

100.0
［96.0］ 

98.1 94.0 95.1 93.4 

含量*ｇ 
(％) 

100.0
［97.9］ 

98.3 94.0 94.9 93.4 

含量*ｏ 
(％) 

100.0
［98.4］ 

98.3 93.6 93.9 89.1 

サントリー南アルプス
天然水 
 
①無色透明の液 
②なし 
③10mL 

外観 
白色の 
懸濁液 

白色の 
懸濁液 

白色の 
懸濁液 

白色の 
懸濁液 

白色の 
懸濁液 

におい なし なし なし なし なし 

再分散性 良好 良好 良好 良好 良好 

含量*ｔ 
(％) 

100.0
［99.2］ 

－ － － 99.8 

含量*ｇ 
(％) 

100.0
［102.0］ 

－ － － 98.6 

含量*ｏ 
(％) 

100.0
［99.8］ 

－ － － 98.0 

カルピスウォーター 
 
①白色の液 
②甘酸っぱいにおい 
③10mL 

外観 白色の液 白色の液 白色の液 白色の液 白色の液 

におい 
甘酸っぱい
におい 

甘酸っぱい
におい 

甘酸っぱい
におい 

甘酸っぱい
におい 

甘酸っぱい
におい 

再分散性 良好 良好 良好 良好 良好 

含量*ｔ 
(％) 

100.0
［97.8］ 

－ － － 100.8 

含量*ｇ 
(％) 

100.0
［99.1］ 

－ － － 100.9 

含量*ｏ 
(％) 

100.0
［99.1］ 

－ － － 97.7 

バンホーテンミルクコ
コア 
 
①茶褐色の液 
②ココアのにおい 
③10mL 

外観 茶褐色の液 茶褐色の液 茶褐色の液 茶褐色の液 茶褐色の液 

におい 
ココアの 
におい 

ココアの 
におい 

ココアの 
におい 

ココアの 
におい 

ココアの 
におい 

再分散性 良好 良好 良好 良好 良好 

含量*ｔ 
(％) 

100.0
［98.7］ 

－ － － 101.0 

含量*ｇ 
(％) 

100.0
［99.8］ 

－ － － 99.6 

含量*ｏ 
(％) 

100.0
［99.9］ 

－ － － 103.8 

ポカリスエット 
 
①無色澄明の液 
②芳香あり 
③10mL 

外観 
白色の 
懸濁液 

白色の 
懸濁液 

白色の 
懸濁液 

白色の 
懸濁液 

白色の 
懸濁液 

におい 芳香あり 芳香あり 芳香あり 芳香あり 芳香あり 

再分散性 良好 良好 良好 良好 良好 

含量*ｔ 
(％) 

100.0
［96.6］ 

－ － － 105.0 

含量*ｇ 
(％) 

100.0
［98.8］ 

－ － － 102.9 

含量*ｏ 
(％) 

100.0
［98.6］ 

－ － － 99.6 

*ｔ：テガフール、*ｇ：ギメラシル、*ｏ：オテラシルカリウム 
－：実施なし 
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配合品名 
①配合前の外観 
②配合前のにおい 
③配合量 

試験項目 

配合結果 

配合直後 １時間後 ３時間後 ６時間後 24時間後 

Ｄｏｌｅ オレンジジュース 
100％ 
 
①黄色の液 
②オレンジのにおい 
③10mL 

外観 
黄色の 
懸濁液 

黄色の 
懸濁液 

黄色の 
懸濁液 

黄色の 
懸濁液 

黄色の 
懸濁液 

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 

再分散性 良好 良好 良好 良好 良好 

含量*ｔ 
(％) 

100.0
［97.6］ 

－ － － 98.5 

含量*ｇ 
(％) 

100.0
［101.6］ 

－ － － 94.8 

含量*ｏ 
(％) 

100.0
［101.1］ 

－ － － 94.9 

明治おいしい牛乳 
 

①白色の液 
②牛乳のにおい 
③10mL 

外観 
白色の 
懸濁液 

白色の 
懸濁液 

白色の 
懸濁液 

白色の 
懸濁液 

白色の 
懸濁液 

におい 
牛乳の 
におい 

牛乳の 
におい 

牛乳の 
におい 

牛乳の 
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*ｔ 
(％) 

100.0
［98.7］ 

－ － － 97.6 

含量*ｇ 
(％) 

100.0
［101.0］ 

－ － － 95.5 

含量*ｏ 
(％) 

100.0
［101.0］ 

－ － － 96.1 

*ｔ：テガフール、*ｇ：ギメラシル、*ｏ：オテラシルカリウム 
－：実施なし 

 

●エスエーワン配合ＯＤ錠Ｔ2078) 

目的 

本製剤を食品等と配合した際の物理化学的変化を確認するために試験を実施する。 
 

方法 

本製剤と食品等を下記条件で配合及び保存した後、下記試験項目について確認する。 

 保存条件及び配合方法 

保存条件 25℃、60％ＲＨ、密栓、散光下 

配合方法 容器に本製剤２錠と食品等を加え、均質になるよう混合し、保存する。 
 

 試験検体、試験項目及び試験回数 

ロット番号 ＰＱ04 

試験項目 性状(外観・におい)、再分散性※１、含量※２ 

試験回数 １回 
※１： 配合品が飲料の場合のみ実施。試験液を入れたプラスチック容器を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
良とする。 

※２： 含量は配合直後のテガフール量、ギメラシル量、オテラシルカリウム量を100とし、[ ]に表示量に
対する含有率を示す(％) 
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結果 

 
試験実施：2016年２月 

(配合品名は試験実施当時のもの) 
配合品名 
①配合前の外観 
②配合前のにおい 
③配合量 

試験項目 

配合結果 

配合直後 １時間後 ３時間後 ６時間後 24時間後 

サントリー南アルプス
の天然水 
 
①無色澄明の液 
②なし 
③10mL 

外観 

ごくわずか
に青みを帯
びた白色の
懸濁液 

青みを帯び
た白色の 
懸濁液 

青みを帯び
た白色の 
懸濁液 

青みを帯び
た白色の 
懸濁液 

白色の 
懸濁液 

におい なし なし なし なし なし 

再分散性 良好 良好 良好 良好 良好 

含量*ｔ 
(％) 

100.0
［100.7］ 

99.4 99.1 99.0 100.0 

含量*ｇ 
(％) 

100.0
［100.4］ 

100.1 98.9 99.3 100.4 

含量*ｏ 
(％) 

100.0
［100.3］ 

101.1 98.9 99.0 98.0 

カルピスウォーター 
 
①白色の液 
②甘酸っぱいにおい 
③10mL 

外観 

ごくわずか
に青みを帯
びた白色の

液 

青みを帯び
た白色の液 

青みを帯び
た白色の液 

青みを帯び
た白色の液 

白色の液 

におい 
甘酸っぱい
におい 

甘酸っぱい
におい 

甘酸っぱい
におい 

甘酸っぱい
におい 

甘酸っぱい
におい 

再分散性 良好 良好 良好 良好 良好 

含量*ｔ 
(％) 

100.0
［98.7］ 

102.2 101.1 102.3 102.2 

含量*ｇ 
(％) 

100.0
［100.6］ 

99.8 99.1 100.3 98.0 

含量*ｏ 
(％) 

100.0
［100.9］ 

98.9 97.6 97.6 91.1 

バンホーテンミルクコ
コア 
 
①茶褐色の液 
②ココアのにおい 
③10mL 

外観 茶褐色の液 茶褐色の液 茶褐色の液 茶褐色の液 茶褐色の液 

におい 
ココアの 
におい 

ココアの 
におい 

ココアの 
におい 

ココアの 
におい 

ココアの 
におい 

再分散性 良好 良好 良好 良好 良好 

含量*ｔ 
(％) 

100.0
［99.8］ 

99.2 101.1 99.2 99.7 

含量*ｇ 
(％) 

100.0
［100.7］ 

97.5 99.3 98.5 96.0 

含量*ｏ 
(％) 

100.0
［101.4］ 

97.5 98.1 98.3 96.1 

ポカリスエット 
 
①極微白色の液 
②ポカリスエットのに
おい 
③10mL 

外観 

ごくわずか
に青みを帯
びた白色の
懸濁液 

青みを帯び
た白色の 
懸濁液 

青みを帯び
た白色の 
懸濁液 

青みを帯び
た白色の 
懸濁液 

白色の 
懸濁液 

におい 
ポカリスエ
ットの 
におい 

ポカリスエ
ットの 
におい 

ポカリスエ
ットの 
におい 

ポカリスエ
ットの 
におい 

ポカリスエ
ットの 
におい 

再分散性 良好 良好 良好 良好 良好 

含量*ｔ 
(％) 

100.0
［100.4］ 

98.6 100.5 98.5 100.5 

含量*ｇ 
(％) 

100.0
［100.9］ 

98.9 99.4 99.4 99.4 

含量*ｏ 
(％) 

100.0
［101.2］ 

98.5 98.2 96.6 91.7 

*ｔ：テガフール、*ｇ：ギメラシル、*ｏ：オテラシルカリウム 
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配合品名 
①配合前の外観 
②配合前のにおい 
③配合量 

試験項目 

配合結果 

配合直後 １時間後 ３時間後 ６時間後 24時間後 

Ｄｏｌｅ オレンジジュー
ス 100％ 
 
①黄色の液 
②オレンジのにおい 
③10mL 

外観 
黄色の 
懸濁液 

黄色の 
懸濁液 

黄色の 
懸濁液 

黄色の 
懸濁液 

黄色の 
懸濁液 

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 

再分散性 良好 良好 良好 良好 良好 

含量*ｔ 
(％) 

100.0
［106.3］ 

99.5 99.4 101.1 101.4 

含量*ｇ 
(％) 

100.0
［102.1］ 

99.1 97.8 100.1 98.0 

含量*ｏ 
(％) 

100.0
［102.4］ 

97.6 97.2 99.8 94.4 

明治おいしい牛乳 
 

①白色の液 
②牛乳のにおい 
③10mL 

外観 白色の液 白色の液 白色の液 白色の液 白色の液 

におい 
牛乳の 
におい 

牛乳の 
におい 

牛乳の 
におい 

牛乳の 
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*ｔ 
(％) 

100.0
［100.6］ 

96.5 103.7 96.0 100.7 

含量*ｇ 
(％) 

100.0
［100.9］ 

94.2 104.2 96.0 95.6 

含量*ｏ 
(％) 

100.0
［101.6］ 

94.9 103.8 93.4 96.0 

らくらく服薬ゼリー 
 
①無色のゼリー状 
②レモン様のにおい 
③10g 

外観 

ごくわずか
に青みを帯
びた白色の
ゼリー状 

青みを帯び
た白色の 
ゼリー状 

青みを帯び
た白色の 
ゼリー状 

青みを帯び
た白色の 
ゼリー状 

白色の 
ゼリー状 

におい 
レモン様の
におい 

レモン様の
におい 

レモン様の
におい 

レモン様の
におい 

レモン様の
におい 

含量*ｔ 
(％) 

100.0
［95.6］ 

90.3 86.1 84.6 81.3 

含量*ｇ 
(％) 

100.0
［94.5］ 

91.3 87.7 84.5 81.5 

含量*ｏ 
(％) 

100.0
［94.9］ 

90.4 86.8 83.2 75.8 

*ｔ：テガフール、*ｇ：ギメラシル、*ｏ：オテラシルカリウム 
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