
（報道発表用）  

ロ  販 売 名  ザラカム㊥配合点眼液   

2  一 般 名  ラタノプロスト・チモロールマレイン酸塩   

3  申 請 者名  ファイザー株式会社   

ザラカム㊥配合点眼液（11nL中）  

4  成分・分量      ラタノブロスト50い．g  

日局 チモロールマレイン酸塩6．83mg（チモロールとして5mg）   

5  用法・用量  1回1滴，1日1回点眼する。   

6  効能・効果  緑内障，高眼圧症   

本剤はプロスタグランジンF2α誘導体であるラタノプロストとβ遮断薬であるチ  

7  備  考      モロールマレイン酸塩の配合点眼液である。  

別紙：添付文書（案）  
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添付文書（案）  

緑内障・高眼圧症治療剤  
処カせん医薬品注）   

ザラカム㊥配合点眼液  
Xalacom㊥combinationEyeDrops  

ラタノブロスト・チモロールマレイン酸塩配合  

2（）nO咋○ ‖作成（第1版）  l1本標準商品分類番り  

貯法：2～バ℃．遮光  

依川期限：2†l（最終叶‖を容器・外箱等に記■賊）  
（取り扱い卜の旺恵参！1（i）  

往）往恵－1矧帥等の処〟せんにより使川すること  

（2）本剤は，全身的に吸収される可能性があり，β遮断薬全身投  

与時と同様の副作用があらわれることがあるので，留意する  

こと。  

（3）本剤の投与により，虹彩色素沈着（メラニンの増加）があら  

われることがある。投与に際しては虹彩色素沈着及び色調変  

化について患者に十分説明しておくこと。ラタノブロスト投  

与による色素沈着は投与により徐々に増加し，投与中止によ  

り停止するが，投与中止後消失しないことが報告されている。  

また，虹彩色素沈着による色調変化があらわれる可能性があ  

り，特に片眼治療の場合，左右眼で虹彩の色調に差が生じる  

可能性がある。褐色を基調とする虹彩の患者において，虹彩  

色素沈着が多く報告されているが，虹彩の変色が軽度であり，  

臨床所見によって発見されないことが多い。〔「重大な副作  

用」の項参照〕   

（4）本剤投与中に角膜上皮障害（点状表層角膜炎，糸状角膜炎，  

角膜びらん）があらわれることがあるので，しみる，そう痺  

感，眼痛等の自覚症状が持続する場合には，直ちに受診する  

よう患者に十分指導すること。   

（5）本剤を閉塞隅角緑内障患者に投与する場合は，使用経験がな  
いことから慎重に投与することが望ましい。   

（6）縮瞳薬からチモロールマレイン酸塩製剤に切り替えた場合，  

縮瞳作用の消失に伴い，屈折調整を必要とすることがあるこ  

とから，本剤投与の際も注意すること。   

（7）本剤の点眼後，→時的に霧視があらわれることがあるため，  

症状が回復するまで機械類の操作や自動車等の運転には従事  

させないよう注意すること。  

1相互作用  

併用注暮（併用に注意すること）  

【♯忌（次の患者には投与しないこと）】  

（1）気管支喘息，又はその既往歴のある患者，気管支痙攣，重篤な   

慢性閉塞性肺疾患のある患者〔β遮断による気管支平滑筋収縮作   
用により，喘息発作の誘発・増悪がみられるおそれがある。〕  

（2）コントロール不十分な心不全，洞性徐脈，房室ブロック（Ⅲ，   

Ⅲ度），心原性ショックのある患者〔β遮断による陰性変時・変   

力作用により，これらの症状を増悪させるおそれがある。〕  

（3）本剤の成分に対して過敏症の既往歴のある患者  

【組成u性状】  

1．組成  

1∩止．小：  

成力   ザうカム配γ；上知脚立   

f】効成力   ラタノブロスト50岬  
‖局 チモロールマレイン橡惰i（川：1w（チモロルとして5mg）   

ベンザルコニウム塩化物  
添加物  無水リン醸 水系ナトリウム  

リン燈1水素ナトリウム・水和物  

等張化剤   販売名  
2．性状   

本剤は無色澄明の無菌水性点眼液である  
Lボ′、Ii2  

約】（）（′仁f【P食塩液対比）  

【効能一効果】   

緑内障，高眼圧症  

【効能・効果に開逢する使用上の注意】   
原則として．単剤での治療を優先すること   

【用法・用土】  
1回1滴，1日1回点眼する。  

【用法・用土に阻する使用上の注意】   

頻回投与により眼圧下降作用が減弱する可能性があるので，1日1   

回を超えて投与しないこと。   

【使用上の注ま】  

1．慎暮投与（次の患者には慎暮に投与すること）  
（1）肺高血圧による右心不全のある患者〔β遮断による陰惟変時・  

変力作用により，症状を増悪させるおそれがある。〕  

（2）うっ血性心不全のある患者〔β遮断による陰性変時・変力作用  

により，症状を増悪させるおそれがある。〕  

（3）糖尿病性ケトアンドーシス及び代謝性アシドーシスのある患  

者〔アシドーシスにより心筋収縮力の抑制を増弓会するおそれ  

がある。〕  

（4）コントロール不十分な糖尿病のある患者〔低血糖症状をマス  

クすることがあるので血糖値に注意すること。〕  

（5）無水晶体眼又は眼内レンズ挿入眼の患者〔ラタノブロスト投  

与により嚢胞様黄斑浮腫を含む黄斑浮腫，及びそれに伴う視  

力低下を起こすとの報告がある。〕  

（6）眼内炎（虹彩炎，ぶどう膜炎）のある患者〔ラタノブロスト  

投与により眼圧上昇がみられたとの報告がある。〕   

（7）ヘルペスウイルスが潜在している可能性のある患者〔ラタノ  

プロスト投与により角膜ヘルペスがみられたとの報告があ  

る。〕  

（8）妊婦，産婦，授乳婦等〔「妊婦，産婦，授乳婦等への投与」  

の項参照〕  

2．暮雲な基本的注意  

（1）本剤は血ヰにラタノブロスト50躍及びチモロールマレイン  

酸塩6．83mg（チモローールとして5mg）を含む配合点眼液であ  

り，ラタノブロストとチモロールマレイン醸塩双方の副作用  

が発現するおそれがあるため，適切に本剤の使用を検討する  

こと。  

薬剤γ一等   臨戊症状・措置方法   機序・危険囚r   
アドレナリン   散l棉作川が助長されたと  機序不明   
ジピベフ 1」ン塩燈塩   の報Hがある。   

カテコ「ルアミン枯渇華   交感神経系に射し，過剰  カテコールアミンの枯渇を起   
レセルピン等   の抑制を来すことがあ  こす薬剤は，β遮断什川を相加  

り，低l†l山」徐脈を′l三じ  

眩華．失神起立性低血  

rt三を起こすことがある。   

β遮断藁   榔仁ド降あるいはβ遮断  作用がfil加的にあらわれるこ   

アテノロル   薬の空身的な作川が増強  とがある。   

プロプラノロール塩酸塩  
メトプロロrル椚〃酸塩等   

カルシウム結杭薬   房1三伝導瞳宮，ん軍不  相／iに作用が増強される。   

ベラ／1ミル塩酸塩   仝．低血圧を起こすおそ   

ジルチアゼム用良應塩等   れがある。   
ジギタリス製剤   心刺激伝悩障雷（徐脈．  相加勅に作川（心刺激伝導抑制   
ジゴキシシ   レilミプロック等）があら  作用）を増強させる。   

ジギトキシン   われるおそれがあるの  
で．心機龍にデl適する。   

nl，21）l川Ⅲ酢川を存する薬剤  β遮断什川（例えばL寸11数  これらの英剤はチモロールマ   

キニジン硫惚塩水朴物   減少，徐脈）の増強の報  レイン健塩の代謝酔顔である   
選択的セロトニン再取り込み  ；liがある。   Ⅰ）′15（）（〔11｝2Ⅲi）を肌パし，チモ   

肌常葉等  ロールの【－1t小波度がl捏する  

l一拍巨作がある。   

プロスタブランジン系点Il山葵  【l以仁上伸甘みられたとの  機け：イ、l那   

イソプロビルウノプロストン  
ビマトプロスト等   

A 副作用  
国内で実施された臨床試験において，副作用（臨床検査値異常を含  

む）が報告されたのは201例中51例（25．4％）であった。主な副作  

用は眼刺激32例（15．9％），点状表層角膜炎6例（3．0％），結膜  

充血4例（2．0％），角膜炎3例（1．5％）及びALT（GPT）上昇2例  
（l．0％）であった（承認時までの調査の集計）。   

外国で実施された臨床試験において，副作用（臨床検査値異常を含  

む）が報告されたのは1536例中121例（7．9％）であった。主な副  

作用は眼刺激40例（2．6％），結膜充血19例（1、2％），眼病17例  
（1．1％）であった（承認時までの調査の集計）。   
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がある。〕  
（参考）  

チモロールマレイン酸塩を器官形成期のラットに500mg／kg／日の用  

量で経口投与した試験で化骨遅延が，マウスに1000mg／kg／目，ウサ  
ギに200mg／kg／日の用量で経口投与した試験で死亡胎児数の増加が  

認められた。   

1小児専への投与   

小児等に対する安全性は確立していない（使用経験がない）。   

＆ 適用上の注土  

日投与経路   
点眼用にのみ使用すること。  
脚薬剤交付時   
次のことを患者へ指導すること。  
1）点眼のとき，容器の先端が直接目に触れないように注意すること。   

2）点眼のとき，液が眼瞼皮膚等についた場合には，すぐにふき取  

ること。   

3）本剤と他の点眼液を併用する場合には，5分間以上の間隔をあ  

けて点眼すること。   
4）ベンザルコニウム塩化物によりコンタクトレンズを変色させる  

ことがあるので，コンタクトレンズを装用している場合には，  

点眼前にレンズを外し，本剤を投与してから15分以上経過後に  

再装用すること。  
は）点眼時   

点眼に際しては原則として患者は仰臥位をとり，患限を開瞼させ   

結膜嚢内に点眼し，1～5分間閉瞼して涙嚢部を圧迫させた後閑瞼   

する。   

9．その他の法王  

ラタノブロストをサルに静脈内投与（2llg／kg）すると一過性の  

気道抵抗の増加が起こった。しかし，臨床用量（1，5岬／眼）の  

7倍量のラタノブロストを中等度の気管支喘息患者11例に点眼  

した場合，肺機能に影響はなかったとの報告がある。   

【薬物肱】  
1．血集中濃よl）  

欧米人健康成人男女（50～80歳）に本剤を1日1回5日間両眼に各  

1滴点眼したところ，ラタノブロストの活性代謝物であるラタノブロ  

スト遊離酸は約半数の被験者で検出限界下限値（30pg／血）未満で  

あり，ラタノプロスト単剤点眼後と同様の結果であった。一方，定  

常状態において，チモロールは点眼後約40分で最高血紫中濃度（約  

1鴨／鳳）に達し，半減期約6時間で消失した。定常状態時の血紫中  

濃度一時間曲線下面積は5．1ng・h／血であり，チモロールマレイン  

酸塩単剤点眼後とはぼ同様の結果であった。  
2．房水中1度2）  

白内障手術を受ける患者（欧米人）に，本剤を1満点眼した後の房  

水中ラタノプロスト遊離酸は，点眼後2時間で最高房水中濃度（約  

30ng／止）に達し，房水中濃度一時間曲線下面横（AUCo劇）は206ng・  
h／血であった。ラタノブロスト単剤点眼後と比較して最高房水中濃  

度は約2低AUCo欄は2．4倍高値を示した。一方，チモロールは点眼  

後1時間で最高房水中濃度（約1岬／血）に達し，また肌Co棚は3644  

mg・h／虹であり，チモロールマレイン酸塩単剤点眼後と同様の結果  

であった。   

1十丁子斗↑十  

1．国内ヰ床甜3）4）  

（1）ブリッジング試験として実施した原発開放隅角緑内障又は高眼   

圧症患者77例を対象とした無作為化二重盲検比較試験（対照薬：   

チモロールマレイン酸塩0．5％点眼液）において，導入期にチモロ   

ールマレイン酸塩0．5％点眼液を4週間点眼後，二重盲検期に本剤   

を6週間点眼したときの眼圧下降率の海外第Ⅲ相試験（ブリッジ   

ング対象試験）との差（ブリッジング試験一海外第Ⅲ相試験）と   

その95％信頼区間（調整済み平均値±標準誤差，ベースライン眼   

圧値を共変量，試験を要因とした共分散分析）は2．2±1．7ト1．2，   

5．5］％であり，海外第Ⅲ相試験と同等の眼圧下降作用が認められ   
た。また，本剤6週間点眼後の眼圧下降値及び眼圧下降率の対照   

薬との差（本剤群一対照薬群）とその95％信頼区間（調整済み平   

均値±標準誤差，ベースライン眼圧値を共変量，投与群を要因と   

した共分散分析）は，それぞれ1．9±0．5［0．9，2，9］Ⅷ心g及び   

8．2±2．4［3．4，13．0］％であった。   

‖1大な劃作用  
1）虹彩色素沈着（頻度不明）注）：虹彩色素沈着があらわれるこ   

とがあるので，患者を定期的に観察し，虹彩色素沈着があらわ   

れた場合には臨床状態に応じて投与を中止すること。〔「重要  
な基本的注意」の項参照〕   
2）眼類天痘瘡（頻度不明）注）：眼類天痘痕があらわれることが   

あるので，結膜充血，角膜上皮障害，乾性角結膜炎，結膜萎縮，   

捷毛内反，眼瞼眼球癒着等の症状があらわれた場合には授与を  

中止し，適切な処置を行うこと。   

3）気管支痙攣，呼吸困難，呼吸不全（いずれも頻度不明）注）：   

気管支痙攣，呼吸困難，呼吸不全があらわれることがあるので，   
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。   
4）心ブロック，心不全，心停止，脳虚血，脳血管障害（いずれも   

頻度不明）注）：心ブロック，心不全，心停止，脳虚血脳血管   

障害があらわれることがあるので，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。   

5）全身性エリテマトーデス（頻度不明）注）：全身性エリテマト   

ーデスがあらわれることがあるので，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。  

注：外国で報告がある，又はラタノブロスト若しくはチモロⅦルマレイン酸塩において報告  

がある副作用   

（2）その他の制作用（頻度は国内臨床試験の集計結果による）  
5％以上   5％未満   頻度不畔l〉   

眼  椿膜  結膜炎．結膜充血  結膜濾胞．結膜障害．眼脂  

ぶどう膜  ぷどう膜炎，虹彩炎  

角膜  角膜障害（角膜炎，  

点状表層角膜炎，角  

映びらんを含む）   

眼l瞼  眼瞼炎（アレルギー  喋毛及びうぶ毛の変化（濃く．太く．  

性眼瞼炎を含む），  長くなる）．唾毛乱生，眼瞼浮腫，眼  

眼瞼発赤．眼瞼色素  

沈着．多毛症   

その他  眼刺激  眼乾燥感，視力低下  そう痺感，眼痛，眼の異物感．眼の異  

常感，羞明，焉視．眼充血，流涙，悦  

覚異常，視野欠損，屈折異常，複視，  

白内障，黄斑浮腫（嚢胞様黄斑浮腫を  

含む）及びそれに伴う視力低下前房  

細胞析出，棲触性皮膚炎，眼底黄琉部  

の浮腫・混前野   
循環器  不整脈，動悸，狭心症．低血圧．高血  

鼠レイノー現象．四肢冷感，失神   

精神・神経系  頭痛   重症筋無力症の増悪，錯感覚．感覚異  

常，不眠．傾眠，悪夢，うつ病．めま  

い，リビドー減退．精神障害（錯乱．  

幻覚，不安．失見当乱神経過敏を含  

む）．記憶喪失．行動の変化   

消化器  便秘   悪心，消化不良，口渦，下痢．食欲不  

振   
呼吸器  鼻炎   喘息吸肺水腹鼻閉，上気道感染，  

咽頭異和感   
皮膚  発疹   そう痺感．脱毛症．乾栂   

代謝  高カリウム血症  糖尿病，商コレステロール血痕   

生殖器  ペイロニー病．勃起不全   

過敏症  血管浮腫．郵麻疹   

その他  胸部不快惑 悪寒，  耳喝．胸痛，感染．浮腫．無力症，不  

AST（00T）上昇，  

軋T（GPT）上昇．仙P  

上昇，尿糖陽性   

注1：外国で報告がある．又はラタノブロスト若しくはチモロールマレイン酸塩において報告があ  

る副作用  
注2：無水晶休眠又は眼底に病変のある患者等に長期連用した場合（定期的に視力測定，眼底検査  

を行うなど観察を十分に行うこと。）   

鼠 ホ山寺への投与   
一般に高齢者では生理機能が低下しているので，注意すること。  

6．妊婦，産婦，棚への投与  

‖ 妊婦   
妊婦又は妊娠している可能性のある婦人には，治療上の有益性が   

危険性を上回ると判断される場合にのみ投与すること。〔妊娠中   

の投与に関する安全性は確立していない。なお，動物実験（妊娠   

ウサギ）における器官形成期投与試験において，ラタノブロスト   

を臨床用量の約80倍量（5岬／kg／日）静脈内投与したことにより，   

流産及び後期吸収胚の発現率増加，胎児体重の減少が認められ   

た。〕  

【2I授乳婦   

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。〔動物実験（ラット：静脈内投与）で   

ラタノブロスト及びその代謝物は乳汁中へ移行することが報告さ   

れている。チモロールマレイン酸塩はヒト母乳中へ移行すること  
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より用量依存性の眼圧下降が認められ以後6～10時間まで作  
用は持続した。同じくサルに対する5ないし6日間の反復点眼   

では，点眼期間中安定した眼圧下降が持続し，作用の減弱は認  

められなかった。  
2）健常人又は緑内障・高眼圧症患者にラタノブロスト点眼液を点  

眼した場合，瞳孔径，視九 血圧及び脈拍数に影響を及ぼすこ  

となく眼圧を下降させた。  
（2）チモロールマレイン書塩t2）  

ウサギにおけるα－キモトリプシン惹起高眼圧及び水負荷によ  

る眼圧上昇試験において，チモロールマレイン酸塩の点眼は有  

意に眼圧上昇を抑制することが認められた。   

2．作用機序  
本剤の有効成分であるラタノブロストとチモロールマレイン酸塩は  
異なる作用機序により眼圧下降作用を示す。  
M ラタノブロスト1ユ）  

1）サルのラタノブロスト点眼後の房水動態をconstant pressure   

infusion法及び】25Ⅰ，t31Ⅰ標識アルブミン准流法により検討し  
たところ，ぶどう膜強膜流出量は有意に増大した。  

2）健常人にラタノブロスト点眼液を点眼後，フルオロフォトメト   

リーにより房水動態を検討したところ，ぶどう膜強膜流出量の  

増加が認められた。  
（2】チモロールマレイン離壇14）～川  

1）ラット，イヌ，ネコにチモロールマレイン酸塩を全身投与した  

場合，イソプロテレノールにより惹起された心拍数，心筋収縮  

力及び心拍出皇の増加は著明に抑制され，チモロールマレイン   

酸塩のβ遮断作用はピンドロールと同程嵐プロプラノロールよ  
り数倍強力であった。またチモロールマレイン酸塩は有意の内  
因性交感神経刺激作用，直接心筋抑制作用，局所麻酔作用を示  

さなかった。  

2）眼圧下降作用機序の詳細は明らかでないが，サル，健康成人で  
のフルオロフォトメトリー試験及び緑内障患者でのトノグラフ  
イー試験において，チモロールマレイン酸塩の眼圧下降作用は  

主に房水産生の抑制によることが示唆された。しかし房水流出  
率の増加が関与するとの報告もある。   

【有効成分に叩する理化学的知見】  
一般名：ラタノブロスト（Latanoprost）  

化学名：（†トIsopropylLg－7一［（1R2R3R53－3，5－dihydroxy－2r  

眼圧値（加地），眼圧下降値（ⅢⅧ朋g），眼圧下降率（％）の比較（PPS）  
本剤群  対照薬群  
（n＝55）  （n＝20）   

ベースライン（二重盲倹期開始時）眼圧値   2l．5±2．8   22．1±2．3   

二重旨検期純7時（6週後）眼圧値   ほ4土：i．】   20．8±3．8   

二重旨検期終了時（6週後）眼圧下降値   3．2±2．0   1．3±2．D   

二重盲換期終了時（6遇後）眼圧下降率   14．7士9．2   6．2士9．2   

平均値±標準偏差．眼圧下降率＝（眼圧下降値／べ一スライン眼圧値）×】00   

（2）原発開放隅角緑内障又は高眼圧症患者289例を対象とした無作   

為化二重盲検比較試験（対照薬：ラタノブロスト0．005％点眼液）   

において，導入期にラタノブロスト0．005％点眼液を4週間点眼   

後，二重盲換期に本剤を8週間点眼したときの眼圧下降値の対   

照薬との差（本剤一対照薬）とその95％信頼区間は1．0［0．5，   

1．4］m劇gであり，対照薬と比較して有意な眼圧下降作用が認め   

られた（pく0．001，ベースライン眼圧値を共変量，投与群を要因   

とした共分散分析）。  

眼圧値及び眼圧‾F降値（m劇g）の比較（ITT，LOCF）  

（n＝1朋）   （n＝145）   

ベースライン（二重盲換期開始時）眼圧値   19．6±2．6   19．6士2．7   

二重旨検期終了時（8週後）眼圧値   17，D±2．7   18．0±2．5   

二重盲検期緯了時（8遇後）眼圧下降値   2．6±2，4   】．6土2．2   ＼  本剤群   対照薬群                     眼圧下降値の群間差（本剤一対照薬）とその95％  1．0  信頼区間  ［0．5，1．4］   
平均値士標準偏差血畑g）   

2．外四臨床甜5）6）  

（1）原発開放隅角緑内障，色素緑内障，落屑緑内障又は高眼圧症患  

者436例を対象とした無作為化二重盲検比較試験（ブリッジン  

グ対象試験，対照薬：ラタノプロスト0．005％点眼液，チモロー  

ルマレイン酸塩0．5％点眼液）において，導入期にチモロールマ  

レイン酸塩0．5％点眼液を2～4週間点眼後，二重盲検期に本剤  

を26週間点眼したときの点眼2，13及び26過後を通じた平均  

眼圧下降値は，いずれの対照薬と比較しても統計学的に有意で  

あった（p〈0．001，ベースライン眼圧値を共変皇，患者を変量  

効果，施設，来院時期，投与群を要因とし，投与群と来院時期  

の交互作用を組み込んだ反復測定による共分散分析）。  

眼圧値及び眼圧下降値（Ⅷ鵬）の比較（汀T，LOCF）  
本剤群   LAT群   T川群  

（n＝140）  （n＝147）   （n＝149）   

ベースライン（二重盲検期開始時）眼圧値   21．6±3．8  22．5±4．0  2Z．5土4．1   

2週後   2．呂±2．8  1．7±3，5  0．9±3，2  

眼圧F降値  13週後  2．7±2．9  l．8土3．7  0．9±3．5  

26週後  2．7±3．l  2．1士且，邑  1．1士3．6   

点眼2．13及び26遇後を通じた平均眼圧  
下降値の群問差（本剤【対照薬）とその  1．2  】．9  

95％信頼区間  
［0．5，l．8］   ［1．2．2．5］   

［（3A－3－hydroxy－5－phenylpentyl］cycloI㌍ntyl］－5－heptenoate  

C26HdOO5  
432．59  

式
量
式
 
 

子
子
追
 
 

分
分
構
 
 

平均値土標準偏差血劇g）  
LAT・ラタノブロスト0．005％点眼液，T川：チモロールマレイン酸塩0．5％点眼液   

（2）原発開放隅角線内隠 色素緑内障，落屑緑内障又は商眼圧症患  

者487例を対象とした無作為化二重盲検比較試験（対照療法：  

ラタノブロスト0．005％点眼液及びチモロ【ルマレイン酸塩  

0．5％点眼液の併用療法）において，5日～4週間のウォッシュ  

アウト後，二重盲検期に本剤を12週間点眼したときの眼圧下  

降値の対照療法との差（本剤一対照療法）とその95％信頼区間  

は0．3［－0，7，0．1］mHgであり，対照療法群に対する非劣性  

が示された（ベースライン眼圧値を共変量，投与群と施設を要  

因とした共分散分析）。  

眼圧値及び眼圧下降値（m劇g）の比較（ITT，LOCF）  

性 状：無色～微黄色の粘梱性のある音夜である。  

アセトニトリルに極めて溶けやすく，メタノール，エタ  

ノール（99．5）又は酢酸エチルに溶けやすく，ヘキサンに  

極めて溶けにくく，水にほとんど溶けない。ジエチレン  

グリコールに混和する。   

一般名：チモロールマレイン酸塩（TimoloIMaleate）  

化学名： CZ3－l－［（1，l－DiI肥thylethyl）alnino卜3一挺－一皿rdx）linAil－1、乙5T  

thiadiazol－3－ヤloxy）pr問l－2－¶lmDnd7Eleate  

分子式：C】ポ24N403S・C4H404  

分子量：432．49  

融 点：約197℃（分解）  

構造式： 

咤畢・藍  

性 状：白色～微黄白色の結晶性の粉末である。酢酸（100）に溶  

けやすく，水又はエタノール（99．5）にやや溶けやすい。  

0．1mol／L塩酸試液に溶ける。   

h＝248）   h＝239）   

ベースライン（二重盲換期開始時）眼圧値   25．4土2∴i   25．3±2．4   

二重青検期終了時（12過後）眼圧値   16．8±2．7   16．5±2，6   

二重盲倹期終7時（12週後）眼圧下降値   8．6±2．9   8．8±3．0   本剤群   対照療法群                     眼圧下降値の群間差（本剤一対照療法）と  0，3  その9弛信頼区間  ト0．7．0．1］   
平均値士標準偏差血鵬）   

【柳  

1．眼圧下降作用  
本剤の有効成分であるラタノブロストとチモロールマレイン酸塩は  

いずれも高眼圧モデルにおいて眼圧下降作用を示した。   

‖ ラタノブロスト7）～川  

l）サルに対するラタノブロストの単回点眼では，点眼後2～4時間  
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12）Vareilles，P．et al．：1nvest．Ophthalmol．Vis．Sci．．16   
（11）：987，1977  

13）高松倫也ほか：新薬と臨床45（1）：76，1996［L20030529144］  

14）Hall，R．A．et al．：Arch，Int．Pharmacodyn．213：251，1975  
15）田辺堅三郎はか：応用薬理17（3）：455．1979  

16）Miichi，H．et al．：Invest．Ophthalmol，Vis．Sci．24（9）：   
1269，1983  

17）新家 真ほか：日本眼科学会雑誌84（10）：1436，1980  

18）藤永 豊ほか：眼科臨床医報74（4）：409，1980  

19）玉田康房ほか：日本眼科紀要31（10）：1667，1980  

20）錦織絢子ほか：日本眼科紀要31（4）：729，1980  

21）椎原芳郎ほか：眼科臨床医報74（7）：924－1980  

【取扱い上の注ま】  
開封後4週間経過した場合は，残液を使用しないこと。   

【包  装】  
ザラカム配合点眼液：2．5mL xlO本   

【王手文献】  

1）社内資料：反復点眼後の血紫中ラタノブロスト遊離酸及びチモ  

ロールの薬物動態  

2） Calissendorff，B．et al：］．Ocul．Pharmacol．Ther．．   

18（2）：127，2002  

3）社内資料：日本人患者を対象としたブリッジング試験（チモロ  

ールマレイン酸塩0．5％点眼液との比較試験）  
4）北澤克明ほか：臨床眼科63（5）：807，2009  

5）社内資料：外国人患者を対象とした第Ⅲ相臨床試験（ラタノブ  

ロスト0．005％点眼液及びチモロールマレイン酸塩0．5％点眼液と   

の比較試験）  

6）社内資料：外国人患者を対象とした第Ⅲ相臨床試験（ラタノブ  

ロスト0．005％点眼液及びチモロールマレイン酸塩0．5％点眼液の   

併用療法との比較試験）  

【文献什求先】  
「主要文献」に記載の社内資料についても下記にご請求下さい。  

ファイザー株式会社 製品情報センター   

〒15卜8589 東京都渋谷区代々木3－22－7   

学術情報ダイヤル0120－664－467   

FAX  O3－3379－3053  

7）三嶋 弘はか：基礎と臨床29（16）  

8）三嶋 弘ほか：眼科臨床医報90（4）  

9）三嶋 弘ほか：基礎と臨床29（16）  

10）三嶋 弘はか：基礎と臨床29（16）  

11）三嶋 弘ほか：眼科臨床医報90（3）  
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製造販売元  

ファイザー株式会社  

東京都渋谷区代々木3－22－7   




