
品 名 アポプロン注 DI 用 制作日 MC

2015.11.09 E
本コード 1410-0099-60 校 作業者印 AC

仮コード 三校 松
井

色
調

アカ トラップ
（ ）
角度

dr104 APP.TB

表 天
29
7.
0

210.0

品 名 アポプロン注 DI 用 制作日 MC

2015.11.09 E
本コード 1410-0099-60 校 作業者印 AC

仮コード 三校 松
井

色
調

アイ トラップ
（ ）
角度

dr104 APP.TB

表 天
29
7.
0

210.0

®登録商標

2009年 6月改訂（第 6版、指定医薬品の廃止）
2007年 4月改訂＊

貯 法 室温、遮光保存
使用期限 包装に表示の使用期限

内に使用すること。

04
日本標準商品分類番号
872143、871179

注0.3mg 注0.5mg 注 1mg
承 認 番 号 16100AMZ01093 16100AMZ01094 16100AMZ01095
薬 価 収 載 1960年 6月 1960年 6月 1960年 6月
販 売 開 始 1954年12月 1954年12月 1954年12月
再評価結果 1977年 7月 1977年 7月 1977年 7月

※注意−医師等の処方箋により使用すること

　
　
　

高血圧症治療剤、精神神経疾患治療剤

日本薬局方　レセルピン注射液

－1－

【 警 告 】
重篤なうつ状態があらわれることがある。使用上の注意に
特に留意すること。

【禁忌】（次の患者には投与しないこと）
うつ病・うつ状態及びその既往歴のある患者（特に自殺
傾向のあるもの）［重篤なうつ状態を発現することがあり、
自殺に至ったとの報告がある。］
消化性潰瘍、潰瘍性大腸炎のある患者［胃酸分泌が亢進し、
症状が悪化するおそれがある。］
本剤の成分又はラウオルフィア・アルカロイドに対し
過敏症の既往歴のある患者
電気ショック療法を受けている患者［重篤な反応を起こす
ことがある（「相互作用」の項参照）。］

【組 成 ・ 性 状】
組 成
1 アンプル中にそれぞれ次の成分を含有
販 売 名 有効成分 添 加 物
アポプロン
� 注0.3mg

レセルピン（日局）
0.3mg/ 1 mL（0.03W/V%）

DL-メチオニン� 3 mg、�
プロピレングリコール�70mg、
リン酸アポプロン

� 注0.5mg
レセルピン（日局）

0.5mg/ 1 mL（0.05W/V%）
アポプロン
� 注 1mg

レセルピン（日局）
1mg/ 1 mL（0.1W/V%）

製剤の性状

販 売 名 pH
（日本薬局方）

浸 透 圧 比
（生理食塩液対比） 外 観

アポプロン
� 注0.3mg

2.5〜4.0 約 4 無色〜
微黄色澄明の液

アポプロン
� 注0.5mg
アポプロン
� 注 1mg

【効 能 ・ 効 果】
○高血圧性緊急症（子癇、高血圧性脳症、脳出血発作等）
○フェノチアジン系薬物の使用困難な統合失調症

【用 法 ・ 用 量】
○‌�降圧の目的には、レセルピンとして、通常成人 1回0.1〜0.5mg
を1日1〜2回皮下又は筋肉内注射する。重症又は速効を期待
する場合は 1回0.5〜2.5mgを注射する。

○‌�鎮静の目的には、レセルピンとして、通常成人 1回0.3〜2.5mg
を 1日 1〜 2回皮下又は筋肉内注射する。
なお、年齢、症状により適宜増減する。

【使 用 上 の 注 意】
慎重投与（次の患者には慎重に投与すること）
高齢者（「高齢者への投与」の項参照）
消化性潰瘍、潰瘍性大腸炎の既往歴のある患者［症状が再発
するおそれがある。］
てんかん等の痙攣性疾患及びその既往歴のある患者［痙攣
閾値を低下させるおそれがある。］
腎不全のある患者［血圧低下に対する順応性が不良になる。］
気管支喘息又はアレルギー性疾患の既往歴のある患者�
［過敏症を増強させることがある。］
重要な基本的注意
本剤を降圧薬として用いる場合には原則として高血圧性
緊急症及び経口投与が不可能な場合に使用し、長期降圧
療法としては使用しないこと。また、なるべく早く経口
投与にきりかえること。
なお、投与後、傾眠状態をまねき、意識障害の診断に支障
をきたすことがあるので注意すること。
大量投与した場合急激な血圧下降を起こすことがあるの
で、血圧を頻回に測定するなど慎重に投与すること。
眠気、脱力感等を催すことがあるので、本剤投与中の患者
（特に投与初期）には、自動車の運転等危険を伴う機械の
操作には従事させないように注意すること。
相互作用

（ 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

電気ショック療法 重篤な反応（錯乱、
嗜眠、重症の低血圧
等）があらわれるお
それがある。
電気ショック療法
を行う前には適切
な休薬期間をおく。

本剤により痙攣閾値
を低下させると考え
られている。

（ 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

ジギタリス製剤、
キニジン

不整脈、徐脈があ
らわれるおそれが
ある。

本剤の交感神経終末
におけるカテコール
アミン遊離作用が
関与すると考えら
れている。

交感神経遮断薬
　‌�グアネチジン、
ベタニジン等

徐脈、起立性低血圧、
うつ状態があらわ
れるおそれがある。

相互にカテコール
アミン枯渇作用を
増強すると考えら
れている。

ドパミン作動薬
　‌�レボドパ、	
ドロキシドパ等

ドパミン作動薬の
効果を減弱させる
ことがある。

本剤は脳内ドパミン
を減少させ、ドパ
ミン作動薬の抗パー
キンソン病作用に
拮抗すると考えら
れている。
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抗コリン性抗パー
キンソン病薬
　‌�トリヘキシフェニ
ジル等

抗コリン性抗パー
キンソン病薬の作用
を増強することが
ある。

相互に中枢神経抑制
作用を増強すると
考えられている。

β遮断薬 本剤及びβ遮断薬
の副作用が増強さ
れ、徐脈、過度の
鎮静等があらわれ
るおそれがある。

本剤はカテコール
アミン枯渇作用を
有するため、β遮断
薬と併用した場合、
過度の交感神経遮断
作用が起こる可能性
が考えられている。

抗うつ薬 抗うつ薬の抗うつ
効果及び本剤の降圧
効果が減弱するお
それがある。
また、過度の中枢
神経興奮があらわ
れるおそれがある。

抗うつ薬は主にカテ
コールアミン、セロト
ニンの再取り込み阻
害により、シナプス
間隙のアミン濃度を
上昇させると考えら
れている。

モノアミン酸化
酵素阻害薬

モノアミン酸化酵素
阻害薬を投与中の
患者に本剤を追加
投与することにより、
興奮、血圧上昇が
あらわれるおそれ�
がある。

モノアミン酸化酵素
阻害薬によりカテ
コールアミンの蓄積
量が増え、この状態
で本剤を投与すると
カテコールアミン�
の遊離が増大し、
反応性が高まると�
考えられている。

全身麻酔薬
　‌�バルビツール酸
誘導体等

低血圧、徐脈があ
らわれるおそれが
ある。

相互に中枢神経・
末梢神経抑制作用を
増強し、心・血管系
に影響すると考え
られている。

副作用（再審査対象外）
重大な副作用（頻度不明注1））
うつ状態：うつ状態があらわれることがあり、自殺に至る
ような重篤な場合があるので、患者の状態に十分注意し、
悲観気分、早朝覚醒、食欲不振、陰萎又は抑制（思考、行動）
等の抑うつ症状があらわれた場合には投与を中止すること。
なお、この抑うつ症状は投与中止後も数か月間続くこと
がある。
その他の副作用
下記の副作用があらわれることがあるので、異常が認め
られた場合には必要に応じ投与を中止するなど適切な�
処置を行うこと。

5 %以上又は頻度不明注 1）0.1〜 5 %未満 0.1%未満
精神神経系 悪夢注2）、眠気、

性欲減退、神経過敏、
めまい、頭痛等

全身振戦 錐体外路
症状注2）

過敏症 発疹等
循環器 徐脈 浮腫
消化器 胃潰瘍、口渇、

下痢、食欲不振、
悪心・嘔吐、軟便

その他 鼻閉、倦怠感 呼吸困難、
体重増加

注 1）‌�自発報告又は海外において認められている副作用の
ため頻度不明。

注 2）大量又は長期投与によりあらわれることがある。
高齢者への投与
高齢者には、次の点に注意し、少量から投与を開始するなど
患者の状態を観察しながら慎重に投与すること。
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）。
高齢者では、うつ病・うつ状態があらわれやすい。
妊婦、産婦、授乳婦等への投与
妊婦又は妊娠している可能性のある婦人には投与しない
こと。［動物実験（ラット）で催奇形作用が報告されている。］

授乳中の婦人には本剤投与中は授乳を避けさせること。
［ヒト母乳中に移行し、新生児に気道内分泌物増加、鼻充血、
チアノーゼ、食欲不振等があらわれるおそれがある。］
適用上の注意
‌皮下・筋肉内注射時：皮下・筋肉内注射にあたっては、
組織・神経等への影響を避けるため下記の点に注意する
こと。
注射部位については、神経走行部位を避けて慎重に�
投与すること。
くりかえし注射する場合には、左右交互に注射する�
など、同一部位を避けること。
注射針を刺入したとき、激痛を訴えたり、血液の逆流
をみた場合は、直ちに針を抜き部位をかえて注射する
こと。

‌開封時：アンプルカット時の異物混入を避けるため、�
エタノール消毒綿等で清拭しカットすること。
その他の注意
レセルピン等のラウオルフィア・アルカロイド系薬剤の
使用と乳がん発生との因果関係はまだ確立されたもので
はないが、乳がんの女性を調査したところ、レセルピン等
のラウオルフィア・アルカロイド系薬剤の使用率が対照群
と比較して有意に高いとの疫学調査の結果が報告されて
いる。
ラットに長期間経口投与（0.25mg/kg/日以上、103週間）
したところ、雄に副腎髄質の褐色細胞腫の発生増加が�
認められたとの報告がある。

【薬 物 動 態】
代謝・排泄1）

参考（海外データ）
3H-レセルピン0.25mgを高血圧患者に筋肉内注射した場合、尿中
には24時間までに投与量の約15%、 7 日間で約25%が主として�
トリメトキシ安息香酸として排泄される他、糞中に排泄されること
が認められている。

【薬 効 薬 理】
レセルピンは、R. serpentinaから単離されたラウオルフィア・アルカ
ロイドである。
降圧作用 2 ）

レセルピンは、シナプス小胞へのカテコールアミンの取り込みを
阻害し、シナプス小胞のノルアドレナリンを枯渇させる。その
結果、交感神経終末でカテコールアミンが減少し、アドレナリン
作動性シナプスでの興奮伝達が遅発的ならびに持続的に遮断され
降圧作用を示す。
静穏作用、体温低下作用、条件回避反応抑制作用3, 4 ）
レセルピンは、中枢神経系のセロトニン及びカテコールアミンを
遊離・放出させ、枯渇させるとともに、これらアミン類の貯蔵部位
への再取り込みを抑制することにより静穏作用、体温低下作用、
条件回避反応抑制作用を示す。これらの作用の発現は遅く、長時間
にわたって持続する。

【有効成分に関する理化学的知見】
一般名：‌�レセルピン（Reserpine）
化学名：‌�Methyl（3S,16S,17R,18R,20R）-11,17-dimethoxy-18-

（3,4,5-trimethoxybenzoyloxy）yohimban-16-
carboxylate

分子式：‌�C33H40N2O9
分子量：‌�608.68
構造式：‌�
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性 状：‌�白色〜淡黄色の結晶又は結晶性の粉末である。酢酸（100）
又はクロロホルムに溶けやすく、アセトニトリルに溶けに
くく、エタノール（95）に極めて溶けにくく、水又はジエ
チルエーテルにほとんど溶けない。光によって変化する。

【取 扱 い 上 の 注 意】
本品は、「ワンポイントカットアンプル」を使用しているので、アン
プル枝部のマークを上にして、反対方向に折りとること。

【 包 装 】
アポプロン注0.3mg （ 1mL） 10アンプル
アポプロン注0.5mg （ 1mL） 10アンプル
アポプロン注 1mg （ 1mL） 10アンプル
（日本薬局方レセルピン注射液）

【主 要 文 献】
Zsotėr TT, et al.：Clin Res. 1971；19（4）：764
島本暉朗ほか：薬理学（医学書院）1964：441-454
鳥井弘通：日本薬理学雑誌 1959；55（6）：1227-1240
出村清隆：日本薬理学雑誌 1961；57（3）：370-379

【文献請求先・製品情報お問い合わせ先】
第一三共株式会社　製品情報センター
〒103-8426　‌�東京都中央区日本橋本町 3 - 5 - 1 	 �

TEL：0120-189-132
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