
（新聞発表用二）  ［製剤：輸入］  

セララ錠25mg  

ロ  販 売 名      セララ錠50mg  

セララ錠100mg   

2  一 般 名  エプレレノン（Eplerenone）   

3  申 請 者 名  ファイザー株式会社   

セララ錠25mg：1錠中エプレレノン25mg含有  

4  成分・含量      セララ錠50mg：1錠中エプレレノン50mg含有  

セララ錠100mg：1錠中エプレレノン100mg含有   

通常、成人にはエプレレノンとして1日1回50mgから投与を開始し、効  

5  用法・用量      果不十分な場合は100mgまで増量することができる。   

6  効能・効果  高血圧症   

「添付文書（案）」は別紙として添付  

7  備  考      本剤は、選択的アルドステロンブロッカーである。   
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【効能・効果】  

高血圧症   

【用法・用1】  

通常、祓人∴ごtエフしし ノンヒLて1日1回5り町1吊‾ノ投与を開始し  

効果不十分な場合け100m仁王で増量十ることjトごきる  

【兼 忌（次の▲利こl蛾与しないこと）】  

（1）本剤（／）成分∴二対し過敏症の既往歴れ右）ろ唐音  

tコ）高カリウム血症山患者≠ノしくご土木剤投与開始時に血清小′7ウム値ニ：、1り   

戒廿Lを・超えていく）患者［高カリウム血症を憎悪させろぉそれ〃凍   

ろ］  

＝）微量アル‾ノミン尿叉代償白尿を伴う糖尿病患者［高カリウム血症を誘発   

させる才」それニ1、寿）ろ］  

（4）中等度以上山腎機能障害（クレアチニンクりアランス5りmL 分未   

満）（ハぁる患者［高カリウム血症を誘発させろJ」それかぁろ］  

（5）重度（ハ肝機能障害（（、rl‖〔卜Puドl】分類クラス（、J）肝硬変こ相当）し／ト♭Jろ   

患者［高カリウム血症等び）電解質異常カ、鞋現十ろおそれ∫局－ろ］  

（6、）カリウム製剤、カリウム保持十生利尿薬を投与中ノ）患者［「相互作粗いノ）   

頂参照］  

（7）イトラコナゾー／し、り 卜十ビル及びネ′しフィ十ビ′Lを投与中ソ）患者「「相   

互作用」ぴ〕項参照］  

く用法・用量に関連する使用上の注意＞   

＝）「1▼IJこう。1」阻害薬と併用十ろ場針二江本創出投与量を1日l匝＝㌘ nlH  

と十る ［「相引乍朋」山頂参照］  

（2′｝本剤山投年中に血清カリウム値）い5，O mE（iLを超えた場針二圧減  

量を考膚し、5．5mE（11を超えた場合仁い威量畑、L中止L＿、（＝）  

mE（11一り、土山場合に：上たたシノ．二中止するニヒ   

【使用上の注意】  

1．t■投与く次の■書にはt量にせ与すること）   
＝）軽度び）腎機能障害ゾ）ある患者［「重要な基本的注意」ノ）項参照］  

（2）軽度、中等度山肝機能障害折ぁる患者［「重要な基本的往昔」（ハ項参  

照］  

（こう）高齢者 t二「重要な基本的注音J、「高齢計＼山投与」J）項参照］   

乙暮事な■本的注暮  

（1）高カリウム血症かあらわれることがあろノ）で、血清カリウム値  

を原則とLて投与開始前、投与開始後（又は用量調節後）〃．）1  

週間以内及び1カ月後に観察L、その後喜）定期的に観察するこ  

と 軽度山腎機能障害〃）ある患者、高齢者、高カリウム血症を  

誘発しや十い薬剤を併用Lていろ患者では、楕回に血清カリウ  

ム値を観察するなと、特に注音すろこと ［「相互作軌、「副作  

用」、「高齢者へ山投与」山項参照］  

（2）軽度、中等度び）肝機能障害げ）ある患者でJi、高カリウム血症等  

ゾ）電解質異常ゾ）発現頻度が高去ろ可能性こい寿）る轟こ、定期的に  

観察十ること   

（：う）肝鴇結果常かみ「ノかろことかあろ直て、投与開始後1カ月を目  

処に肝機能検査値を観察し、そ〔ハ後そ〉定期的に観察十ろニヒ   

り）低ナトリウム血症が成一J」j）カーろことユう、ふ）るノ）＝、血清十トリウ  

ノ、値を定期的に観察十ろこと  

（5）降庄作用に基′一うくがJまい等フい有）－■Jニいかること′い√を〕る直で、高所  

作業、自動車直選転等危険を伴う機械を操作すろ際∴ど主注音さ  

せること  

ユ．相互作用  

本剤！1主として肝代謝酵素（11ナPこi－14で代謝される（’1－P二う吊阻害薬  

及び（11▼PこぅAl誘導薬と〟）相互作用は、すべてノ）薬剤とゾ）組み合わ  

せに／穴、て検討されていろわけで！1ない（ハて、他剤′ヒ併用する場  

針二け、患者ノ）状態を十分観察L、慎重J二投与十ろニヒ ［「薬  

物動態」U）項参照］   

【組成・性状】  

1．組成   
1♯中：  
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（1）併用禁忌（併用しないこと）  （2）その他の副作用  

薬剤名等   臨床症状・措置方法  機序・危険因子   
カリrl／ム製剤   l山高カリウム怖かと昇  川二川こニュリカリウム貯留什   

塩化カリウム ′1豆化カリ・ン∠∴  するj；それがある。  刑が増強するぶそれがあ   

グルニ7ン蝦カリウム  る。   
（ニグルコンサンK〕  

7スパラギン椴カリウム  

けスパラKノ等  

カリ・ンム保持性利尿糞  
スビロノラクトン  
「アルダクトンA）  
トリアムテレン（トリテレン）等  

イトラコナゾール   本剤のIf11集中濃度がL二  強力なCYア3A4机吉葉は本   

（ノィトリゾール）   外するおそれがある。  剤の代謝を阻筈する。［一発   

リトナピル  物動態れ項参唯］   
（ノービア 
ネルフィナビル  
rビラセナト  

1％L＝   0 5＼1％未満   05（弄‥いl笥   

皮磨  発疹、多汗   そう咋症、皮矯疾悲、蒜府城、  
皮㈲軋阻血管神経竹ぷ明   

箭・骨格   筋痙攣  聞錆痛、軌痛、筋脱ノ」   
枯神 神経系  頭痛、めまい  異㈲＃払知覚楓坦、‖玄箪、偏頭  

痛、攣編、起、ンニ性低血ノ仁、低血庄、  
失神、イ、日柑」1：、傾眼、うつ病、神  

経過紋、不安、隆志   

服  服胤視覚異常、蒜硯、眼球乾燥   
消化器  嘔気、消化不良   卜刺、倣痛、便  嘔吐、胃食道連流、鼓腸放屁、  

秘   口内陀煉、金語二転進   

肝臓  AIT（GPT汁封、γGTP  脂肪肝、どリルビン増加、肝機能  
卜㌢f、AST（仙′「）上汁  異常   

代，劇  島尿殿血症   高トリグリセリ  高血糖、コレスナロル増加、  
卜IbL克∴CK（CPK）  アルカリフォスファクーービ上  
上昇   昇い屁糖、痛風、高カルシウ  

ム血症、LDHト昇、脱水、糖尿  
病悪化、低ナトリウム血尭、［ー渇   

循環器  心悸完進   ECG異常、狭心症、頻脈、期外  
収対云、不整脈、渦紋、脳血管障  
二圭：   

呼吸器  咳、感冒症状・上  呼吸困難、咽頭炎、簸炎、副  
気道感度   鼻腔炎、喘烏．・喘鳴、昇出血   

血濾  貧Im、ヘモグロビン増加、単  
球増多、好酸球増多、【二】血球  
増多、リンパ球増多、好塩基  
球増多、プロトロンビン減少、  

溢血斑   
腎臓・  BUN上昇、頻尿  血中クレアナニン上昇、多尿、  
泌尿器  蛋白尿、夜間頻尿、血尿、尿  

路感染、尿比重増加、尿比重  
減少   

ヰ殖器  勃起障害   女性型筈L房、リビドー減退、月経  

異常   
その他  疲労   末梢性浮腫、無力  四肢疫病、背離痛、ほてり、柊痛、  

症、胸病   倦怠感、耳鴨、味覚倒錯   

（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   
ACE阻害薬   血清カリウム値が上昇  併川にエリカリウム貯留作   

カ▼プトプリル   する吋能・性があるの  用が増強するムそれがあ   
マレイン酸エナラブリル   で、血清カリウム値を  る。   

リシノ70リル等   完三期的に観察するなど   
アンジオナンシンⅡ受容体桔抗康  

ロサルタンカリウム  
カンデサルタンシレキセナル  
バルサルタン等  

シクロスポリン  
タクロリムス   
CYp3A4阻害糞   本剤の血祭【l■濃度か上二  これらの糞剤との併用によ   

クラリスロマイシン   昇Lたとの報告があ  り、本剤の代謝が阻害され   

エリスロマイシン   る。［「薬物動態」の項  るおそれがある。   

フルコナゾール  参照］   

サキナビル  
塩酸ベラバミル等   これらの薬剤と併用す  

る場合には本剤の投与  
量を1日1回25mgと  

すること。   

CⅥ】3A4誘導糞   本剤の血祭中濃度が減  これらの薬剤及びセイヨウ   
デキサメタゾン   少するぉそれがある。  オトギリソウにより誘導さ   

フユニトイン   本則投！j時は、これら  れた代謝酵素により、本剤   

リブアンピシン   の桑剤及びセイヨウオ  の代謝が促進されるおそれ   
カルバマゼビン   トギリソウ含有食言占を  がある。   

7Jノバルビタール等   摂取Lないことが望ま   
セイヨウオトギリソウ（StJohn’s  Lノい。［「薫物動整」の   

Wort、セント▲ジョーンズ・ワート）  

含有食品   
リチウム製剤   利尿薬またはACE阻吉  明確な機序は不明である   
炭酸リチウム   糞との併用により、リ  が、ナトリウムイオン不足  

ナウム【f】毒を起こすこ  はリチウムイオンの貯留を  

とが報告されている♂〕  促進するといわれているた  
で、血中リチウム濃度  め、ナトリウム排泄を促進  

に注意すること。  することにより起こると考  

えられる。   

非ステロイド性消炎鎮痛糞   カリウム保持性利尿糞  明確な機序は不明である   
インドメタシン等   との併用により、その  が、プロスタグランジン産  

降任作川の滅弱、腎機  生が抑制されることによっ  

能障害患者における婁  て、ナトリウム貯留作用に  

度の高カリウム血痕の  よる降庄作用の減弱、カリ  
発現が報告されてい  ウム貯留作用による血清カ  
る。   リウム値のト針が起二ると  

考えられる。  

危険因子：腎機能障害   

ミトタン   ミトタンの作川を阻害  ミトタンの薬効を類糞（ス  
するおそれがある。  ビUノラクトン）が阻害す  

るとの報菩がある。   

5．高齢者への投与  

（1）高齢者では一般に過度の降圧は好ましくないとされている  

（脳梗塞等が起こるおそれがある）ので、患者の状態を観察し  

ながら投与すること。  

（2）高齢者では一般的に腎機能が低下していることが多く、高カ  

リウム血症があらわれやすいので、血清カリウム値を定期的に  

観察すること。   

6．妊婦、産婦、授乳婦等への投与   

（1）妊婦  

妊婦又は妊娠している可能性のある婦人には、治療上の有益惟  

が危険性を上回ると判断される場合にのみ投与すること。［妊  

娠中の投与に関する安全性は確立していない。なお、妊娠ラッ  

ト及びウサギにエプレレノンを経口投与した試験において、胎  

児に移行することが確認された。この時、催奇形性はみられな  

かったが、ウサギでは早期吸収胚数の増加が認められた。］  

（2）搾乳婦  

授乳中の婦人に投与することを避け、やむを得ず投与する場合  

には授乳を中止させること。［ヒトにおける本剤の乳汁中移行  

性については不明である。分娩後の哺育中ラットに11c－エプレ  

レノンを経口投与した後の放射能は乳汁に移行することが報  

告されている。］  

7ノJ、児等への投与   

低出生体重児、新生児、乳児、幼児又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．過量投与  

（1）症状  

本剤の過量投与に関する報告はないが、著しい血圧低下、高カ   

リウム血症が主な症状と考えられるため下記の処置を参考に  

すること。  

（2）処置  

通常、次のような処置を行う。ただし、エプレレノンは血液透  

析によって除去されない。   

1）初期治療として催吐、胃洗浄、必要に応じて活性炭、緩－F剤  

の投与を行う。  

2）著しい低血圧の場合、生理食塩液等の静脈注射など適切な処  

置を行う。   

4．副作用   

国内及び外国臨床試験において、本剤25mg、400mg／臼を投与   

した症例3，353例中、副作用発現症例は894例（26．7％）であり、   

主な副作用は頭痛206例（6．1％）、めまい88例（2．6％）、Ⅰ笹気65例  

（1．9％）、高カリウム血症57例（1．7％）、疲労52例（1．6％）、ALT（GPT）   

上昇48例（1．4％）、γ－GTP上昇44例（1．3％）、消化不良40例（1．2％）、   

AST（GOT）上昇39例（1．2％）、筋痙攣34例（1．0％）、高尿酸血症34   

例（1．0％）等であった。（承認時までの調査の集計）（柱：本剤の国   

内承認用量は1日1回50mg、100mgである。）  

（1）重大な副作用  

意力リウム血症（1．7％）：高カリウム血症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、直  

ちに適切な処置を行うこと。  

2  



3）高カリウム血症が発現した場合、血清カリウム値と臨床症状  

に応じて適切と思たれる処置を行う。  

9．適用上の注意   

薬剤交付時   
PTP包装の薬剤はPTPシーートから取り出して服用するよう指導す   

ること。LPTP 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   
ることが報告されているっっ】   

【薬物動態】  

1．血弊中濃度－ト6′   

（り健康成人（外「忘】人及び日本人データ）  

エプレレノンを、軟米人健康成人（升性）において酎可経しー投㌧及び1  

口1回反復経L1投与したところ、1．5時間後に、ド均拉高血祭中濃度に達  

した。25－100mgまでの州是では最高血禁中濃度（Cmax）及び血中  

濃度曲線下面稲（AIJC）はともに用量に比例して増加した。反復段万  

後エプレレノンは2 し】以内に定常状態に達した。反復投与後のエプレ  

レノン血祭中濃度に点種性は認められなかった。辟Ⅰ1投′ナ時のバイオ  

アベイラビリティは69％であった〔，  

r」本人健康成人（男性）において、100mg反復投与後の血業中濃度は  

Cmaxにて1・78±0・34LLg／rnL、この時のAUC。2いtmaX及びt一／2は、それ  

ぞれ12．3士37【昭・ル′mL、1．46±0．84h及び5＿00±1．74hであり、こ  

れらの佃は欧米人にエプレレノン10（）噸を反復投㌧した時の備に類似  

していた。100mg反復投与後の血祭中濃度推移を図1に示す。  

保11エプレレノン血祭中濃度推移  

（5）食事の影響（舛中】人チーク）川  

高脂肪含有食を摂取した枕木人健康成人における2種の試験において、  

J∵フレレノン100mg中仙投与後のCmax及びAし「Cの、ド均イ直は、空腹畔  

と比較LてそれぞれCmaxにて08及び1．0付∴AUCにて1．1及び10  

倍であった〔 

2．分布川  

ヒト血祭を用いたノ〃l′ノけ〔フ動fl結合試験において、1‡c－エプレレノンの・ド   

均姐二」寅吉合字は0．02＼60腫／mLの濃度範囲にて60．6％以Fと低植を′Jミし   

た0エプレレノンの結合姐三】賃は上r11清アルブミン及びα1一隊性糖蛋白質で   

あり、それぞれの平均董F上丁結合やは11．5％及び53，7％以F■であった。エ  

プレレノンと血球との特異的な結合は認められなかった。   

［参考］－2）   

LongEvans系雄性ラットに‖cエフUレレノンを20mかkgにて軒回経口投   

与した後、消化管を除いた糾織において、組織用放射能濃度が．計佑を示し   

た組織は肝臓、膵臓及び腎臓であった。また、縦織内放射能濃度が低値を   

ホした組織は眼（水晶体以外）、脳及び脊髄であった。白色及び有色皮膚   

における組織内放射能濃度は同様な倍を示したが、有色皮膚中放射能の消  

失半減期は白色皮膚中の消失半減腰よりも高値を示した。  

3．代謝・排泄（外国人デーータ）りトー6）   

エプレレノンは主としてCⅥ）3A4にて代謝される。九yノ行0試験において   

エプレレノンはCYPIA2、CYP3A4、CYP2C19、CYP2C9及びCYP2D6活性を1阻   

害しなかった。）臨床投与量にてヒト血華中には抗アルドステロン作用を示   

す代謝物は認められなかった。11cエプレレノンを墜セ」経口投与後、糞中   

及び尿中にはそれぞれ投与した放射能の32％及び67％が排泄された。ま   

た大変化体として糞中及び尿中に投与量の2．5％が捌又された。  

4．薬物同相互作用（外国人データ）   

（1）ケトコナゾール（強力なCYP3A4阻害藁）け）  

エプレレノン100mg及びケトコナゾール（経「1剤は園内未承認）200mg  

（1日2【亘i）を併用投与した時、エプレレノンのCmax及びAIJC。‰はそ  

れぞれ1．7倍及び5．4倍増加した。   

（2）エリスロマイシン、塩酸ベラバミル、サキナビル、フルコナゾール及  

びクラリスロマイシン（CⅥ巧〟‖阻害藁）け＝8）  

エリスロマイシン500mg（1R2国）、塩酸ベラバミ ル240mg（1日1  

回）、サキナビル1200mg（1FJ3回）、フルコナゾール200mg（1L］1  

回）及びクラリスロマイシン500mg（1日2回）とエプレレノン100mg  

を併相投与した時、エプレレノンのCma又は1．3～1．6倍に、AUCは2＿0  

、3．3倍に増加した。   

（3）グレープフルーツジュースー9）  

グレープフルーツジュースの摂取によりエプレレノン100mgを投与し  

た後のエプレレノンのAUC。r∫ノ及びCmaxはそれぞれ1．2倍及び1．3陪の  

増加であった。   

（4）セイヨウオトギリソウ（StJdⅥ，曇W∬t、セント・ジョーンズ・ワート）2D）  

エプレレノン100mg及びセイヨウオトギリソウ300mg（1H3剛 を  

併用投与した時、エプレレノンのAUC。く⊥及びCma又はそれぞれ0．7倍及  

び0，8倍の減少であった。   

【臨床成績】  

l．用土反応試験2－ト23〉   

本態性高血圧症患者を対象とした二重旨検比較試験の結果、本則の有効性   

が認められた（園内及び外国データ）。  

表1．本剤のベースラインに対する最終投与時のトラフ暗血圧の変化  
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（2）腎機能障害患者（外国人データ）7）   

重度腎機能障害患者にエプレレノン100mgを反復投与した時、定常状   

掛二おいてエフPレレノング）AUC。Z。及びCma又は健康成人と比較してそれ   

ぞれ二∋2％及び19％高値をホしたが、有意な差ではなかった。エフ0レレ   

ノン反復投与後の血祭クリアランスとクレアチニンクリアランスに相   

関性は認められなかった。また、これらの患者において反復投与によ   

るクレアチニンクリアランスの減少は認められなかった。エプレレノ   

ンは血液透析では除去されなかった。  

（3）肝機能健吾患者（外国人データ）8）   

中等度の肝機能障害患者において、エプレレノン400mgを反復投与し   

た時の薬物動態について検討した。肝機能障害患者では、エフ8レレノ   

ン40t）mgを反復投与した時、定常状態においてエプレレノンのAUC。Z↓   

は、健康成人と比較して∠【2％高植を示した。重度の肝機能障書悪者に   

おける試験は行われていない。   

（注：本別の国内承認用量は1し1回50、100mgである。）  

（4）高齢者（外同人データ）9）   

エプレレノン100mgを反復投与した時、非高齢者（18～45歳）に比べて   

高齢者（65歳以l二）の定常状態におけるエプレレノンのCmax及びAtJC。ご．   

はそれぞれ22％及び45％高値を示した。  

対象患者   投【j道 観察  例   トラフ時血圧の変化  

（1日IFiカ）   期間  数   収縮斯／拡張期  

（単位：Ⅷ嘩）   

国内   50、100mg′／U  8週  94  6．8、－9－7／5．1＼一6．9   

外国   50、100mg／日  8過  102  －4．4、79／4，4、4．5  

25ノー、100mgパ】  12週  216  5．7一、－10．4／一3．7～6．3  
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3．高血圧に対する作用独へj8   

（1）エプレレノンは、アルトステロンパ＝続投ナ／食塩芳荷を寺J／」た 一側㌣  

摘出点描机ラノトにおいて、収縮期血圧↓二対し持続的な障力＿什川を小  

した。   

（2）エプレレノンは、脳卒中易発症刊イ】然発症『川L止ラソト（Sl択SP）におい  

て、2迎聞の投ノi期問中、収縮硯血圧に対L才・‡続的な降圧作用をホLた。  

また、ACE阻＃葉であるリシノブリルとの併踊により、降圧作用は顕著  

に上酎j！された。   

（3）食塩感一之作付い／ニン型高仙仁の動物モデルであるDahl食塩感受慄ラッ  

トにおいて、エプレレノンは4週間の持続投与で収縮期血圧に対し用量  

依存的な降n三作用を示した。   

【有効成分に関する理化学的知見】  

一般名：JLプレレノン（Eplerenone）  

化学名：9，11α一Epoxyu7‘l一（methoxycarbonyl）－3－0ⅩOr17a－pregnL4－ene．  

21．17β－Carbolactone  

分子式二CヱヰHサ、Ot 

分子量：414．49  

構造式：  

2．第‖相試験   

（1）単独投与試験細′｝～8ノ  

有阻阻由仙i三症、低レニン什．・．■川川症及び収新潮け川IJトブ．i三の各ノ聖、者を  

対象、√∴ 本剤を1＝1回う0＼コ0（）mgを投′ノした二重盲検比較．沈験にお  

いて．r∈摘1Ji三す．トのタイプ別降圧効果は以卜朝せよりである（外「klデー  

タ）。（注：本別の同内承認用吊はIF11Ld50、100mgである。）  

表2．本剤のベースラインに対する最終投与時のトラフ時血圧の変化  

疾患名   観察  例   トラフ帖血けぴ）変化  

期l；り  数  収縮期／払媒牒い牒昭二：mmHg）   

本態性高血圧症   16週  174   1ニさト．／10．3  

16週  84   ユ5．0／10．5  

24週  250   一いl．5／ ＝2   

低レニン標高血圧痘   呂週  80   15さ；′／9，3   

収縮期高血圧庵   24過  128   205／¶4．5   

（2）併用療法試験軋38）   

本剤と他の降J主菜、ACE田宮菜、アンジオナンシンⅢ受容体f吉杭薬、カ   

ルシウム括抗薬及びβ遮断発との併制二よる降は効果は以卜のとおり   

である（外国テ」夕）。  

表3．本剤のベースラインに対する最終投与時のトラフ時血圧の変化  

併用薬剤名   例   トラフ時血庄の変化  

数   収縮期／拡張期（単位：m‖g）   

ACE阻害葉   85  エ70レレノンとACE性1答案の併  

用療法   

89  ACE阻害葉の単独療法   ・7．5／80   

アンジオテンシン  82  エフ】レレノンとアンシオナンシ  16．0／12．7   

汀受容体桔抗糞  ンⅡ受苓体抵抗倭の併用療法  

80  アンジオテンシンⅡ受容体措抗  

糞の一戸独療法   

カルシウム桔杭糞  67  

薬の併用療法   

66   」0．5／－9．8   

β速断稟   69  エ7uレレノンとβ速断糞の併川  

癖法   

66  β運断薬の単独療法   －11．D／8．8   

性 状：白色一、黄白色の粉末である。アセトニトリル、ペンシルアルコール  

又はクロロホルムに溶けやすく、メタノ「ルにヤや溶けにくく 、エ  

タノール（99．5）に溶けにくく、水に極めて溶けにくい。   

【包 装】  

セララ錠25mg：1（）0錠（FrP）  

セララ錠50mg：100錠（門下）、700綻（FTP）、500錠（瓶）  

セララ錠100mg：100錠（PTP）   
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3．長期試験旺32）   

本態性高血圧症（軽症、中等症）患者に、是長60週間1E11回50～200mg   

を単独又は他の降圧剤と併用投与した結果、安定した降圧効果が維持され   

た（国内及び外国デーータ）。（注二本剤の田内承認用量は1仁11回50、100   

mgである。）   

【薬効薬理】  
1．作用機序J3）～36）   

エプレレノンほ鉱質コルナコイド受容体に結合し、レニンーアンジオテン   

シンーアルドステロン系（餌瓜）のホルモンであるアルドステロンの結合   

を阻害する。アルドステロンは腎などの上皮組織並びに心臓、虹管及び欄   

などの非上皮組織における鉱賃コルチコイド受客体に結合し、ナトリウム  

再吸収及びその他の機序を介して血ノtを卜昇させる。ユプレレノンはこれ  

らのアルドステロンの作用を阻害することで降庄作用を発揮するものと   

考えられる。エプレレノンはレニン分泌へのアルドステロンによるネガテ  

ィプフィードバックを抑制するため、血菜中レニン活性及び血清中アルド  

ステロン濃度を持続的に上二昇させるが、これらのし二羅はユプレレノンの作  

用を滅弱しない。  

2．受容体癒合の温掛性丑潮  

エプレレノンは、ラノト及びヒトの鉱賃コルナコイド受容体に選択的に結  

合する。糖質コルナコイド受容体、アンドロゲン受容体、プロゲステロン   

受容体等、他のステロイドホルモン受容体に対する親和性は、鉱質コルチ  

コイド受容体に対する親和性と比べて1／20以卜であった。ラソトを用いた   

試験で、臨床投与量のエプレレノンには、鉱賃コルナコイド受容体以外の  

ステロイドホルモン受容体への作別に起因する副作川は認められなかった。  
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