
〔組成・性状〕  〔警  告〕   

本剤使用にあたっては、患者またはその家族に有効性およ  
び危険性を十分説明し、同意を得てから投与を開始すること。   

本剤の臨床試験において、骨髄機能抑制あるいは下痢に起  
因したと考えられる死亡例が認められている。本剤の投与は、  
緊急時に十分に措置できる医療施設および癌化学療法に十分  
な経験を持つ医師のもとで、本剤の投与が適切と判断される  
症例についてのみ投与し、下記の患者には投与しないなど適  
応患者の選択を慎重に行うこと。  

（り 骨髄機能抑制のある患者   

く2J感染症を合併している患者   

て3）下痢（水棲便）のある患者  

（4j 腸管麻痺、腸閉塞のある患者  

（5j 問質性肺炎または肺線維症の患者   

㈱ 多量の腹水、胸水のある患者  
（7）黄症のある患者  

※（8）硫酸アタザナビルを投与中の患者（「相互作用」の項参照）  

（9）本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者   

投与に際しては、骨髄機能抑制、高度な下痢等の重篤な副  
作用が起こることがあり、ときに致命的な経過をたどること  
があるので、頻回に臨床検査（血液検査、肝機能検査、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。   

骨髄機能抑制による致命的な副作用の発現を回避するため  
に、特に以下の事項に十分注意すること。   

叫投与予定日（投与前24時間以内）に末梢血液検査を必ず  

実施し、結果を確認してから、本剤投与の適否を慎重に  
判断すること。   

t：2う 投与予定日の白血球数が3，000／mm3未満または血小板   

教が10万／mm3未満の場合には、本剤の投与を中止または  

延期すること。   
廟 投与予定月の白血球教が3，000／mm3以上かつ血′j噸数   

が10万／mm｝以上であっても、白血球教または血小板蟄が  
急激な減少傾向にあるなど、骨髄機能抑制が疑われる場  
合には、本剤の投与を中止または延期すること。   

なお、本剤使用にあたっては、添付文書を熟読のこと。  

1バイアル中  1バイアル中  pH  浸透圧比  外 観  塩酸イリノテカン含圭  添加物含量   （生理食塩掛こ対する比）  40mg／2m⊥  D－ソルピトル90mg、 乳酸、pH調節剤（水 敢化Na）  3．0、4．0  1．0、1．3  徽章色 澄明の液  100mg／5J止  DづルヒトールZZbmg、 乳酸、pH調節剤（水 酸化Na〉  
【効能・効果〕  

小細胞肺癌、非小細胞肺癌、  
子宮頸癌、卵巣癌、  
胃癌（手術不能または再発）、結腸・直腸滴（手術不能または再発）、  
乳癌（手術不能または再発）、  
有錬細胞癌、  
悪性リンパ腫（非ホジキンリンパ腫）  

〔用法・用量〕  
1．小細胞肺癌、非小細胞肺癌、乳癌（手術不能または再発）およ   
び有棟細胞癌はA法を、子宮頸癌、卵巣癌、胃癌（手術不能ま   
たは再発）および結腸・直腸癌（手術不能または再発）はA法ま   
たはB法を使用する。また、悪性リンパ腫（非ホジキンリンパ腫）   
はC法を使用する。   

A法：塩酸イリノテカンとして、通常、■成人に1日1回、  
100mg／ポを1週間間隔で3～4回点滴静注し、少な  
くとも2週間休薬する。これを1クールとして、投与  
を繰り返す。  

B法：塩酸イリノテカンとして、通常、成人に1日1臥  
150mg／ポを2週間間隋で2～3回点滴静注し、少な  
くとも3週間休薬する。これを1クールとして、投与  
を繰り返す。  

C法：塩酸イリノテカンとして、通常、成人に1日1回、  
40mg／がを3日間遠日点滴静注する。これを1週毎  
に2～3回線り返し、少なくとも2週間休薬する。こ  
れを1クールとして、投与を繰り返す。  

なお、年齢、症状により適宜増減する。  
2．A法・B法では、本剤投与時、投与量に応じて500mL以上の   
生理食塩液、ブドウ糖液または電解質維持液に混和し、90分以上   
かけて点滴静注する。   

C法では、本剤投与時、投与量に応じて250m⊥以上の生理食   
塩液、ブドウ糖液または電解質維持液に混和L・、60分以上かけ   
て点滴静注する。  

〔使用上わ注意〕  
1．慎重投与（次の患者には慎重に投与すること）  
（り 肝障害のある患者   

［肝障害が悪化および副作用が強く発現するおそれがある。］  
（2）腎障害のある患者   

［腎障害が悪化および副作用が強く発現するおそれがある。〕  
（3）糖尿病の患者（十分な管理を子丸lながら投与すること）   

［高度な下痢の持続により脱水、電解質異常を起こして糖尿   
病が増悪し、致命的となるおそれがある。］  

（4）全身衰弱が著しい患者   

［副作用が強く発現するおそれがある。〕  
（5）高齢者（「高齢者への投与」の項参照）  

2．重要な基本的注意  
（1）本剤は点滴静注により使用すること。  
（2）本剤による手術後の補助療法については有効性、安全性は   

確立していない。  
（3）重篤な過敏反応があらわれることがあるので、観察を十分   

に行い、過敏症状（呼吸困難、血圧低下等）が認められた場合   

〔禁忌（次の患者には投与しないこと）〕  

（り 骨随機能抑制のある患者   

【骨髄機能抑制が増悪して重症感染症等を併発し、致命  
的となることがある。］  

（2）感染症を合併している患者   

［感染症が増悪し、致命的となることがある。】  

（3）下痢（水様便）のある患者   

［下痢が増悪して脱水、電解質異常、循環不全を起こし、  

致命的となることがある。】  
（4）腸管麻痔、腸閉塞のある患者   

［腸管からの排泄が遅れ、重篤な副作用が発現し、致命   

的となることがある。］  

（5）同質性肺炎または肺捜維症の患者   

［症状が増悪し、致命的となることがある。〕  

（6）多量の腹水、胸水のある患者   

［重篤な副作用が発現し、致命的となることがある。〕  

（7）黄症のある患者   

［重篤な副作用が発現し、致命的となることがある。］  

※（8）硫酸アタザナビルを投与中の患者（「相互作用」の項参照）  

（9）本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者  

には、投与を中止し適切な処置を行う  
（4）骨髄横能抑制、高度な下痢等の重篤  
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薬剤名等   臨床症状・措置方法   穫序・危険因子   

CⅥ）3A4阻害剤  骨詭機能抑制、下痢等  本剤は、主にカルポキ  アゾール系坑葉蘭  の副作用が増強するおそ  シルエステラーゼにより   
剤（ケトコナゾ→レ、  れがある。   活性代謝物（SN－38）に変   
フルコナゾール、イ  患者の状態を囲察しな  換されるが、CYP3A4に   
トラコナゾール、ミコ  がら、減量するかまたは  より一部無毒化きれる。   
ナゾール等）  投与間隔を延長する。  CYP3A4を阻害する左記   
マクロライド系抗生  薬剤等との併用により、   
剤（土リスロマイシ  CYP3A4に上る無毒化が   
ン、クラリスロマイシ  阻害されるため、カルポ   
ン等）  

キシルエステラーゼによ   
リトナピルー  るSN－38の生成がその分   
塩酸ジルチアゼ⊥  増加し、SN－38の全身曝   
ニフェジビン専  露量が増加することが考   

Jれ′－ブフルーツジュース  えられる。   

本邦の活性代謝物（SN－  本剤は、主にカルポキ  
38）の血中濃度が低下し、  シルエステラニゼにより  
作用が減窮するおそれが  活性代謝物（SN－認）に変  

CYP3A4誘導剤                 ある。   
フェートイン  

挽きれるが、CYP3A4に  

カルバマゼビン  本剤投与期間中は左記  より一部無毒化される。  
リフ丁ンビシン  薬剤∴食品との併用を避  ClrP3A4を誘導する左記  

フェノ／くルビタール等  
けることが望ましい。  薬剤等との併用により、  

セイヨウオトギリソウ  
CYP3A4に上る無毒化が  
促進されるため、カルポ  

（St．Jo山l，sWort：  
セントジョーンズ・  キシルエステラーゼに上  

ワート）含有食品  
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腸管麻痺を引き起こすことがあるので  4．副作用   
副作用発生状況の概要   
【承認時までの臨床試験】  
単独投与による臨床試験において、本剤との因果関係が   

否定できない死亡例が、仝投与症例1，245例中55例（4．4％）に、   
適格例1，150例中45例（3．9％）に認められた。本剤単独投与に   
よる安全性評価症例1，1別例中、認められた主な副作用は次   
表のとおりであった。   

【パイロット併用臨床試験】  
「抗悪性腫瘍薬の臨床評価方法に関するガイドライン」に   

基づいて実施した、非小細胞肺癌に対する本剤の第肌相臨   
床試験のために予備的に行ったパイロット併用臨床試験（シ   
スプラチン80mg／1rFを第1Elに、本剤60mg／ポを第1、8、15   
日に投与）において、本治療との因果関鱒が否定できない死   
亡例が、全投与症例102例中2例（2．0％）に、適格例101例中  
2例（2．0％）に認められた。なお、本成摸は製造承認にかか   
わる評価資料ではない。シスプラチンとの併用投与による   
安全性評価症例101例中、認められた主な副作用は次表のと  
おりであった。   

【市販後の全症例調査】  
再審査期間中（平成6年4月一平成12年1月）に、本剤との   

因果関係が否定できない死亡例が、本剤投与例16，549例中   
188例（1．1％）に認められた。市販後に行われた副作用発生   
状況調査（平成6年4月一平成7年3月）、使用成摸調査（平   
成7年4月～平成12年1月）などの全症例調査における調査   
終了症例15，385例中、認められた主な副作用は次表のとお  
りであった。  
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による腸管粘膜佑書に基づ  活性代謝物（SN  
くものと考えられ、持続することがある．‥，  

（5）重症感染症、播種性血管内凝固症候群（DIC）、出血傾向、   
腸管穿孔、消化管出血、腸閉塞、腸炎および同質性肺炎の発   
現または増悪に十分注意すること。  

（6）悪心・曜吐、食欲不在等の消化器症状が高頻度にあらわれ   
るので、観察を十分に行い、適切な処置を行うこと。  

（7）投与初期または比較的佐用王の投与でも副作用があらわれ   
ることがあるので、使用上の注意に十分注意すること。  

（8）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   
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（9）Gilbert症候群のよ   
ては、本剤の代謝が遅   

酸抱合異常の患者におい  

島，？警官ヂ  篤な副作用が発現する可能性が高レ  

3．相互作用  
※（1）併用禁忌（併用しないこと）  

主な副作用の発現頻度  

種  類     東扇特までの監床妄嬢  Jりロット併用臨床試験  市販社の全症例調査  

（い封例対象）  （101例対象）  （15．385例対象）   

血液  
白血球減少  93．1％   73．1％  

¢．恥／正夫管鵬．5％  （Z．吼血摘阿州弧  仔．抑／届調抑挽瑚  

ヘモグロビン減少（‡血）   B9．0％   57．3％   

血小板減少   15．3％   31．7％   ：お．0％   

消化器  
下痢  61．9％   77．2％   43．0％  

鳩麦なもの狐4％）  （高度なもの21．S％）  （高度なもの川＿2％）  

悪心・嘔吐  74．1％   91．1％   5ニ～．5％   

食欲不擾   75．4％   9：Z．1％   48．1％   

腹 痛   23．2％   4．0％   12．2％   

腸管廠痺  2．3％   3．0％   1．6％  

（腸閉塞0．8％）  （腸閉塞3．0％）  （腸閉塞U．4％：）  
腸管穿孔  0％   U9も   0．（ぷ％   

消化管出血   0．3％   0％   U．1％   

大腸炎   0％   0％   0．1％   

小店炎   0％   0％   0．Oj％   

膿炎（部位不明）   0％   0％   0．1％   

肝見  
肝機能雑書   0％   0％   ユ．2％   

黄】亘   0．1％   0％   0．（垢％   

腎烏  

急性督不全   0％   0％   0．（方％  

薬剤名等   臨床症状・措正方法   穫序・危険田子   

骨自壊能抑制、下痢等の  本剋の活性代謝物（SN・諮）  
副作用が増強するおそれが  は、肝の1JDP－ダルクロニルト  

ある。   ランス7エラーゼ山GT）にJ  
硫酸アタザナビル  りグル・タロン酸抱合体（SN－   

（レイアタッツ）  38G）となる。UGT腿書作用  
のある硫酸アタザナビルとの  
併用にユり、本剤の代謝が遅  
延することが考えら】1る。   

（2）併用注意（併用に注意すること）  

薬剤名等   施床症状・措鷹方法   穫序・危険凶手   

甘也機能抑机 下痢等の  併用に上り殺細胞作用  
他の抗悪性旺瘍剤        副作用が増強するおそれが  

ある。   

患者れ附態を鋼索しなが  
放射線照射  ら、減量するかまたほ投与  

間瞞を延長する。   

末梢憧崩弛緩剤の作用が  本邦は、動物実験で筋  
末梢性筋弛緩剤       武男するおそitがある。  収諒増強作用が認められ  

ている。   
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主な副作用の発現頻度  

種  類     承認時までの臨床試験  ／りロット併用丘床薄  市座後の全症例調査  

（1，134例対象）  （】01例対象）  （15，刃5例対象）   

呼吸器  
同質性肺炎   1．3％   2．0％   0．9％   

循環器  
心筋梗塞   0％   0％   0．01％   

狭心症発作   0％   0％   U．02％   

心室性朋外収掩   0．4％   0％   0．U4％   

（2）その他の副作用   

次表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、必要に応じて投与を中止   
するなど適切な処置を行うこと。  

副作用発現頻度勧  

種 類     50％以上  5■一50％未満   5％未満   頻度不明   

消化器  悪心・嘔  食欲不振、  食道炎、吐血、腸管運動  胃潰瘍、胃・腹  
吐  腹痛  先進、しゃっくり、腹部  

膨満感、口内炎   

肝 臓  AST（GOT）上昇、A  
（G上，T）上昇、Al－r上昇、ビ  
リルビン上昇、LUH上昇、γ－  
G’1、P上昇  

腎 屁  腎権能障害（BUN上昇、  
クレアチニン上昇等）、クレ  
アチニンクリアランス低下、  
電解質異常、喜白尻、血  
尿、尿沈道具常   

呼吸器  呼吸困就、PaO2低下、気  
管支炎、上気遣炎、咽喪  
炎、鼻炎   

過敏症  発疹、癌痺感   孝麻疹   

皮 膚  脱 毛  色素沈着、浮腫、発赤  帯状癌疹、粘膜  
炎   

‘■：・∴  しびれ等の末梢神経障  痙学、耳鳴、味  
考、頭痛、めまい、精神  覚異常、抑うつ  
症状、意織障害、傾眠、  状態、∃のかす  
興奮・不安感、不穏  み   

循環器  頻朕、心電図異常、血圧  徐脹、心房細勤、  
低下、動悸   高血圧   

その他  倦怠感、発熱、熱感、発  脱水、コリン作動  
汗、顔面潮紅、痺痛、腰  性症候群、悪寒、  
痛、腹水、鼻汁、好酸球  胸痛、関節痛、鼻  
増加、縁蛋白減少、アル  出血、脱力感、無  
ブミン減少、カルシウム  力症、疲労、体重  
異常、尿酸異常、屁ウロ  減少、LDH低下、  
ビリノーゲン異常、桔屁  白血球増加、血  

小坂増加、白血  
球分画の変動、  
CRP上昇  

（1）重大な副作用   

副作用発現頻度は、承認時までの臨床試験（1，134例）、市   
販後の仝症例調査（平成6年4月～平成12年1月：15，385例）   
および副作用自発報告（平成12年1月～）の結果により記載   

した。  
（D 骨髄機能抑制  

汎血球減少（頻度不明）、白血球減少（73．4％）、好中球減  
少（6U．2％）、血小板減少（27．2％）、貧血（57．1％）等があ  
らわれるので、末梢血液の観察を十分に行い、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。  

また、高圧な骨髄機能抑制の持続lこよl）、次のような疾  
患を併発し、死亡した例も報告されているので、頻回に血  
液検査を実施し、観察を十分に行い、異常が認められた場  
合には、投与を中止し適切な処置を行うこと．：．  

・重症感染症（敗血症、肺炎等）  
重篤な白血球・好中球減少に伴い、敗血症（頻度不明）、  
肺炎傾度不明）等の重症感染症があらわれることがある＝．  

・播種性血管内凝固症候群（DIC）  

重篤な感染症、血小板減少に伴い、播種性血管内凝固  
症候群（頻度不明）があらわれることがある．‥．   

② 高度な下痢、腸炎  
下痢（44．3％）、大腸炎（0．1％）、小腸炎（0．04％）、腸炎（部   

位不明：0．1％）があらわれるので、観察を十分に行い、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。なお、高度な下痢の持続により、脱水、電解質異  
常、ショソク（循環不全：額度不明）を併発し、死亡した例  
も報告きれているので、十分に注意すること∴   

③ 腸管穿孔、消化管出血、腸閉塞  
腸管穿孔（0．02％）、消化管出血（下血、血便を含む：0．1  

％）、腸管麻痺（1．7％）、腸閉塞（0．4％）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、腸  
管麻嘩・腸閉塞に引き続き腸管穿孔を併発し、死亡した例   
が報告されている二．これらの症例の刺・二は、腸管揺動を抑  
制する薬剤（塩酸ロベラミド、硫酸モルヒネ等）の併稲例が  

あるので、腸管嬬動を抑制する薬剤引井開する場合には、  
特に注意すること．  

（初 同質性肺炎  

問質性肺炎（0．9％）があらわれることがあるので、定期  

的に検査を行うなど観察を十分に行い、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．ン   

⑤ ショック、アナフィラキシー様症状  
ショック（頻度不明）、アナフィラキシー様症状（頻度不明）   

があらわれることがあるので、観察を十分に行い、呼吸困   
難、血圧低下等の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。  

（む 肝楔能障害、黄痘  
肝機能障害（1．1％）、黄痘（U．雌％）があらわれることがある   

ので、定期的に検査を行うなど観察を十分に行い、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。  

（う 急性腎不全  

急性腎不全（■0．059ら．）があらわれることがあるので、定期   
的に検査を行うなど観察を十分に行い、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。   

⑧ 肺塞栓症、静脈血栓症  
肺塞栓症（頻度不明）、静脈血栓症（頻度不明）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。．  

（夢 心筋梗塞、狭心症発作  
心筋梗塞（0．01％）、狭心症発作（■0．029ら二）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。   

⑲心壇性期外収絹  
心室性期外収縮（0．059ら二）があらわれることがあるので、   

観察を十分に行Vl、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〔．  

注）承認時までの臨床試験（1，1封例）、市販後の仝症例調査（平成6年4月  
一一平成12年ユ月：15，385伊ぃおよび副作用自発報告（平成12年1月、）の  
結果により記載した。  

5．高齢者への投与   
一般に高齢者では生理桟能が低下しており、排泄が遅れるこ   

とから、骨髄横能抑制、下痢等の副作用に注意し、異常が認め   
られた場合には、回復を十分に確認してから投与を行うなど、   
投与間暗に留意すること。   

6．妊婦、産婦、授乳婦等への投与  
（1）妊婦または妊娠している可能性のある婦人には投与しない   

ことが望ましい。〔動物実験（ラット・ウサギ）で催奇形性作   
用が報告されている。〕  

（2）授乳中の婦人には授乳を中止させること。【動物実験（ラッ   
ト）で乳汁中に移行することが報告されている。〕   

7．小児等への投与   
低出生体重児、新生児、乳児、幼児または小児に対する安全   

性は確立していない。〔使用経験が少ない。〕   

8．適用上の注意  
（り 調製時  

本剤は細胞毒性を有するため、調製時には手袋を着用する  
ことが望ましい。皮膚、眼、粘膜に薬液が付着した場合には、   
直ちに多量の流水でよく洗い流すこと。  

（2）投与経路  

必ず点滴静脆内投与とし、皮下、筋肉内には投与しないこと。  
（3）投与時   

（三）静脈内投与に際し、薬液が血管外に掘れると、注射部位  
に硬結・壊死を起こすことがあるので薬液が血管外に漏れ  
ないように投与すること．。  

③
③
 
 
 

本剤は、輸液に混和後、できるだけ速やかに投与すること⊂，   
本剤は光に不安定なので直射日光を避けること。また、  

長浦時間が長時間におよぷ場合には遮光して投与すること⊂．  

※9．その他の注意  
欧州における進行性小細胞肺癌を対象とした無作為化第Ⅲ相   

臨床試験において、本剤とシスプラチン併用投与群（本剤80   
mg／1Tfを第1、8日目、シスプラチン8（）mg／がを第1［］目に投  
与し3週毎に繰り返す：）での治療関連死が39例中4例に認められ、   
臨床試験が中断された。その後、本剤の投与量を65mg／がに減   
量し、臨床試験は継続されている。．  

－3一  
36   



1．血中羞度l）   
〔薬物動態〕  

各提悪性腫瘍患者に、車刹弘一350mg／正を単軌貪満静脈内投与したときの血梁中の兼  
変化体と鎗佳代財物（SIト38）の濃度を郵定した。未変化倖は血祭中からの沈変速皮が速く、   
r転が3．7－5．8時Ⅶであったが、SIト38のr抽は11．4－18．5時間であり、未変化任と比べ  
て持蒜的な濃度推移を示した。兼変化偉およぴSN－38は投与後72時間程度でほは完全に  
血中から消失した。  

2．作用薇序2D   
I型DIqAトポイソメラーゼを阻害することによって、DlqA合成を阻暮する。登   

別包効果は那包周期のS期に特異的であり、帆限付時間倭有償に効果を示す薬剤である。  

〔有効成分に関する理化学的知見〕  
一役名：塩酸イリノテカン（打廿沌山光且1桓dr∝No】rde）（」人N）  

化学名：什）－（4ぶト4．1トdie山y卜4一吋dro町－9－【（4－pわ如dino－ptperldmo）  
caho吋10〉Ⅳ〕－1ガー耶mO【3′，4′：6．7コindoIEho［1．2－l）〕q山一0Ⅱne－3，14  
（4且12〃）－di仰e吋dr∝Norldet祀1さ・dI甘k  】0  

血 】   
躾  u．5   

中   
濃  D】   

度 0防  

（〝gJ山  

（‖肌  

Ul偶  

Ut人Il  

来賓化体SN・38  

◇－◇ ◆－◆  
∇－∇ ▼－・▼  

ローロ ■…■  
ムーム ▲・－▲  

0－○ ●－・●  

構造式：   

ニーニ・「  

C2H5  

・HCl・3HJO  

●cヱH5   HO  

分子式：Cn†払N10いHCl・3H20  
分子暮：677．18  
融 点：250－263℃（分解）  

性 状：概算色一決着色の痛点または結晶性の希末である。  
酢酸（1∝机＝溶けやすく、メタノールにやや溶けにくく、水、無水酢酸、または  
エタノール（g5）に溶けにくく、ジュテルエーテルにほとんど溶けない。  

〔取扱い上の注意〕  
1．薬液が皮■に付儀した場合には、直ちに多量の流水でよく洗い乾すこと。  
2．鵬しないように注意すること。  

【承認条件〕   
手跡土、薬事法集79粂算1項の規定により一都変王承認（効能追加）の付帯条件として、  

再書杢期間の終了（平成㍑年1月18日）までの間、本剤が投与された仝症例を市販後騨査  
の対象とすること、ならびに投与症例の登掛こあたっては、投与を行う医師に適切な情  
報提供を行うとともに、「投与に踪してのチェックリス†」をイ乍成し配布することが義着  
付けられている。  

〔包  装〕  
カブコT●注2mL（1パイアル中40一喝含有）1パイアル  

51山．（1パイアル中100叩含有）1パイアル  
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銀座木挽ビル  

塩酸イリノテカン投与彼の血蒙中濃慶應移   

各種悪性腫瘍点者にカナる塩酸イリノチカン（CPT－11）、訓－38の薬物動慰学的パラメータ  

投与暮  
C汀郎（／〃mO  一班（k）  AUC（賂加／mU  

（m8加り   CPr－11  SN－38  C打－11  SN－38  CFr－11  SN－38   

50   3   0．7  0．02  5．6  11．4  3．6  0．2   

1∝〉  4   1－9  0．03  5．も  ユ8．5  14．2  0．6   

ユ65   5  4．7  0．0亭  4．2  12．2  21．5  0・7   

250   5  7．6  0．07  4．5  13．9  27．9  0．9   

350   7．1  0．14  3．7  14．8  44．7  

注）本剤の禾思された1固用土は、1501曜／d以下である（「用法・用量」の項参照）。  

2．分 布2）3）   
参考（勧物実験）  

フットに“C標舶を単回静脈内攻与した後の組織内放射能濃度欄、脳、中枢神経系、   
生殖系を除く各組織で血淡中放射能濃度上り高く、速やかでかつ良好な組織移行性が密  
めちれた。   

3．代劇   
ヒtの肝おょび各組鰍こおいて、本掛土カルポキシルエステテーゼにより活性代納物  

（SN－38）に直叢変換される‘）㌔その他本刹ほ、CYP3A4に上り一部は無毒化きれ、また、  
一部は間層状にSI卜38に変換される卵）。   

SN－38は、肝のUDP－グルタロニルトランスフエラーゼ（UGT）に上りグルタロン湿地合され、  
slト38のグルタロン酸砲台個（SIト38G）となり、主に胆汁中に排泄封tる8）9）。   

参考（動物実験）  

ラットにおいてSIト38Gは、腸内細菌がもつβ－グルタロニダーゼに上りSIト38に   
脱兎合きれる飢1）。   

4．排 泄   
各種悪性腫瘍患者に、本刺165mg／ガまたは250m〆dを韓国点滴静脈内投与したときの   

訟時間までの尿中排泄牢は、乗変化体が16，3－2l．1％、SN－3紬町1卜0・15％であった○  

〔臨床成績〕   
不利単独投与によ．も後期第□相臨床扶険成組ま、次表のとおらであった。  

奏 効 牢 ％  
疾 患 名  

（CR＋PR／嘉仝例）  （CR＋PR／遮格例）   

小現象肺癌1；〉   37．1（13／35）  31．7（13／41）   

非小畑胞肺癌1ヱ）   24．7（23／93）  2l．1（23／109）   

子宮頸癌l幻   23．6（13／55）  19．7（13．／66）   

卵巣癌籾   23．6（13／55）  19．1（13，／■68）   

▼ 癌11〉   23．3（14／／餌）  18．4（14／76）   

姑丑二進丑癌H・）   32．1（17／㍊）  27．0（17／63）   

乳 癌18〉   23．1（15／缶）  20．0（15／75）   

有株制細け）   3g．4（13／33）  3ユ．7（13．′′41）   

悪性リンパ腫（非ホジキンリンノて並）叫   41．9（26／鑓）  37．7（26／69）   

さ考（パイロット併用鴎床拭験）け）  

「抗悪性膿瘍薬の臨床評価方法に関するガイドヲイン」に基づいて実施した、非小用  
胞肺癌に対する本利の茅皿相臨床拭斡のために予償的に行ったバイロット併用臨床暁験  
（シスプラチン80mg／ぜを算1日に、本刺餓mg／ガを幕1、8、15日に投与）の皮掛ユ、  
次表のとおりでもった。  

疾患名  実効挙％把R＋PR／／連枯例）   

初回治療伺   47．8（33．／●69）  
非小細胞肺癌  

氏滝森例   25．0（ち′／32）  

〔薬効薬理〕  
塩酸イリノテカンほ、19駐車に抗旺癌性アルカロイドであるカンプトテシンから合成され  

た坑悪闇純利であ．も抑。   
本剥ほ生体内でカ爪・ポキシルエステラーゼにより活性代謝軌SIト381に加水分解盲りtるプロ  

ドラッグである：1〉。  
1．抗腫瘍作用ご卜鋸   

移杜膿割こ対して広い坑月I癌ス・・ミテトラムを有する。マウスS180肉腫、れ†plhA線維肉   
腫、L亡雨s肺癌、L1210およぴP3防白血病、ラブ＝入●肱er256趣向膿ならびにヌードマウ   
ス可移杜性ヒ一腹蕩MX－1（乱應）、C・：r4（大跨癌）、知－15（胃癌1、Q■コー矧．肺癌）等に   
強い抗随露旬果を示す。  
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