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― ― 2008年2月再審査結果

【禁忌（次の患者には投与しないこと）】
1. 妊婦又は妊娠している可能性のある婦人（「妊婦、産婦、
授乳婦等への投与」の項参照）

2. 本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者

【 組 成 ・ 性 状 】

【 効 能 ・ 効 果 】
高血圧症

【 用 法 ・ 用 量 】
アラニジピンとして初回投与量を５ｍｇとし、通常、成人
には５～１０ｍｇを１日１回経口投与する。
なお、年齢、症状によって適宜増減するが、効果が不十分
な場合には１日１回２０ｍｇまで増量することができる。

【 使 用 上 の 注 意 】
1.慎重投与（次の患者には慎重に投与すること）
(1)肝機能障害のある患者［副作用があらわれやすい。］
(2)腎機能障害のある患者［副作用があらわれやすい。］
(3)ジヒドロピリジン系化合物に対し過敏症の既往歴のある

患者
(4)高齢者（「高齢者への投与」の項参照）

2.重要な基本的注意
(1)カルシウム拮抗剤の投与を急に中止したとき、症状が悪化
した症例が報告されているので、本剤の休薬を要する場合
は徐々に減量し、観察を十分に行うこと。また、患者に医
師の指示なしに服薬を中止しないように注意すること。

(2)本剤の投与により、まれに過度の血圧低下を起こすおそれ
があるので、そのような場合には減量又は休薬するなど適
切な処置を行うこと。

(3)降圧作用に基づくめまい等があらわれることがあるので、
高所作業、自動車の運転等、危険を伴う機械を操作する

際には注意させること。
3.相互作用

本剤は主として薬物代謝酵素CYP3A4で代謝される（「薬物動
態」の項参照）。
併用注意（併用に注意すること）

※※2015年2月改訂（第11版）（ 部）
※※2009年6月改訂

貯　　法：カプセル：室温保存、気密容器
顆　　粒：遮光、室温保存、気密容器

（「取扱い上の注意」の項参照）
使用期限：ラベル又は外箱に表示

持続性Ca拮抗剤

劇薬、処方箋医薬品（注意－医師等の処方箋により使用すること）

アラニジピンカプセル剤・顆粒剤

薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

ジルチアゼム塩酸塩 本剤の作用が増
強されるおそれが
ある。

ジルチアゼムが肝
の薬物代謝酵素チ
トクロームP450を
阻害し、本剤の血
中濃度が上昇する。

シメチジン 本剤の作用が増
強されるおそれが
ある。

シメチジンが肝の
薬物代謝酵素チト
クロームP450を阻
害し、本剤の血中
濃度が上昇する。

他の降圧剤
レセルピン
メチルドパ水和物
プラゾシン塩酸塩等
β遮断剤
プロプラノロール塩
酸塩等

ジゴキシン

降圧作用が増強
されることがある。

ジゴキシン中毒症
状（悪心・嘔吐、
めまい、徐脈、不
整脈）があらわれ
るおそれがある。
症状に応じジゴ
キシンの用量を調
節又は本剤の投
与を中止する。

両薬剤の薬理学的
な相加作用等によ
り降圧作用が増強
される。

腎又は腎外クリア
ランス減少等のた
め、ジゴキシンの
血中濃度が上昇す
る可能性がある。

※※
※

※※

サプレスタ
カプセル５mg

サプレスタ
カプセル１０mg

サプレスタ顆粒２％

1カプセル中
アラニジピン5mg

1カプセル中
アラニジピン10mg

1g中
アラニジピン20mg

黄白色～帯褐黄白色
の顆粒剤で、におい
はない。

橙色の硬カプセル剤で、内容物は黄色の
顆粒である。

顆粒

全長
（mm）

長径
（mm）

重量
（mg）

14.3 5.3

短径
（mm）

5.1 138

全長
（mm）

長径
（mm）

重量
（mg）

15.8 5.8

短径
（mm）

5.6 246

１包中
0.25g

（アラニジピン
5mg含有）

１包中
0.5g

（アラニジピン
10mg含有）

販売名

成分・
含量

精製白糖、メタクリル酸コポリマーS、タ
ルク、アンモニオアルキルメタクリレート
コポリマー、マクロゴール6000

カプセル本体：ヒプロメロース、カラギ
ーナン、塩化カリウム、ジメチルポリシ
ロキサン、ソルビタン脂肪酸エステル、
ポリソルベート80、酸化チタン、黄色5
号、カルナウバロウ、ステアリン酸マグ
ネシウム

精製白糖球状顆粒、
酸化チタン、メタク
リル酸コポリマー
LD、ポリソルベート
80、ラウリル硫酸ナ
トリウム、メタクリ
ル酸コポリマーS、
タルク、マクロゴー
ル6000、アンモニオ
アルキルメタクリレー
トコポリマー、黄色
三二酸化鉄、ステア
リン酸マグネシウム

添加物

外 形

性 状

大きさ・
重量

識別コード TC267 TC268 TC263 TC264

TC
267

5m
g

T
C
268

10m
g

4号カプセル 3号カプセル



4.副作用

顆粒の承認時、1～13）使用成績調査及び特別調査における安全性
評価例数は4,765例であり、副作用発現率は11.2％（534例）で
あった。主な副作用は頭痛1.4％、潮紅1.4％、ほてり感1.2％、
動悸0.6％、貧血0.6％、めまい0.6％等であった。また、主な
臨床検査値の異常変動はALT（GPT）上昇1.0％、AST（GOT）上
昇0.9％、γ-GTP上昇0.8％、BUN上昇0.7％、Al-P上昇0.6％、
LDH上昇0.6％、尿酸上昇0.6％であった（再審査終了時）。
次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
場合には減量、休薬等の適切な処置を行うこと。

5.高齢者への投与

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、低用量（初回投与量
5mg/日）から投与を開始することを厳守し、患者の状態を観
察しながら慎重に投与すること。

6.妊婦、産婦、授乳婦等への投与
(1)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（マウス、ラット）で催奇形作用及び胎児致死
作用が報告されている。14,15）］

(2)授乳婦に投与する場合は授乳を中止させること。［動物実験
（ラット）で乳汁中への移行が報告されている。16）］

7.小児等への投与

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。［使用経験がない。］

8. 適用上の注意

薬剤交付時：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
発することが報告されている。］

【 薬 物 動 態 】
1.血漿中濃度17,18）

健康成人男子（6例）にアラニジピンとして5mg又は10mgを単回経
口投与した場合の未変化体及び活性代謝物ヒドロキシプロピル体
（以下M-1と略す。）の血漿中濃度は図のごとく推移した。

なお、健康成人男子（8例）にアラニジピンとして10mgを1日1回、
7日間反復経口投与した場合、未変化体及びM-1の血漿中濃度は
投与2日目で定常に達した。

2.蛋白結合率

アラニジピン：91.3％、M-1：94.3％（ヒト血清、in  vitro）
3.代謝19）

アラニジピンは主としてカルボニル還元酵素により側鎖のケトン
基が還元されたM-1に、さらにチトクロームP450（CYP3A4）によ
りジヒドロピリジン環が酸化されたピリジン体（M-4）に代謝され
た。さらに脱エステル化された代謝物（以下M-5と略す。）が確認さ
れた。

4.尿中排泄20）

健康成人男子（6例）にアラニジピンとして5mgを単回経口投与し
たときの投与後24時間までの尿中累積排泄率は未変化体が投与量
の約0.003％、M-1が約0.055％で、総排泄率は約6.7％であった。
尿中主代謝物はM-5であった。

【 臨 床 成 績 】
顆粒の承認時における二重盲検比較、一般臨床及び長期臨床を含む
臨床試験を集計した成績は以下のとおりであった。
1.有効率1～10）

効果判定可能症例413例における有効率（降圧度判定基準「下降」
以上）は89.1％（368/413例）であり、各疾患別有効率は以下のとお
りであった。

2.二重盲検比較試験5)

軽・中等症の本態性高血圧症患者を対象とした比較試験の結果、

〈２〉

Ｔmax
（hr）

Ｃmax
（ng/mL）

未変化体
3.8±1.3 01.88±00.31

4.5±1.2 04.05±01.42

M-1

投与量

5mg

10mg

5mg 4.8±1.3 28.44±15.47

AUC０-２４hr
（ng・hr/mL）

Ｔ１/２
（hr）

004.9±00.8 1.2±0.3

009.6±02.4 1.1±0.2

2.7±1.0128.2± 42.5

10mg 5.0±1.7 49.62±18.63 3.3±0.7305.7±121.2
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軽・中等症の本態性高血圧症

重症高血圧症8）

腎障害を伴う高血圧症9）

疾　　患 有　効　率

90.0％（314/349）

88.9％（ 32/  36）

78.6％（ 22/  28）

（n=6，mean±S.D.）

肝　臓注）

分類 頻度 ０.１～５％未満 ０.１％未満

肝機能障害（AST（GOT）上昇、
ALT（GPT）上昇、γ-GTP上
昇、Al-P上昇、LDH上昇等）

腎　臓注） 尿酸上昇、BUN上昇、クレ
アチニン上昇

血　液注） 貧血、白血球減少

消 化 器
嘔気、胃部不快感、口渇 胸やけ、食欲不振、

便秘、下痢、腹痛

そ の 他
CK（CPK）上昇、血糖値上
昇、総コレステロール上昇

眼痛、結膜充血、異
味感、多汗、頻尿

過敏症注） 発疹

注）異常が認められた場合には投与を中止すること。

精神神経系 頭痛、頭重感、めまい、ふ
らつき、しびれ感

循 環 器
顔面紅潮、動悸、ほてり感、
のぼせ感、熱感、D怠感、
浮腫、頻脈、血圧低下

発赤、立ちくらみ、
期外収縮

薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

リファンピシン
フェノバルビタール

エリスロマイシン
イトラコナゾール

本剤の降圧作用が
減弱されるおそれ
がある。

他のカルシウム拮
抗剤（フェロジピ
ン等）でその作用
が増強したとの報
告がある。

これらの薬剤が肝の
薬物代謝酵素チトク
ロームP450を誘導
し、本剤の血中濃度
が低下する。

これらの薬剤が肝の
薬物代謝酵素チトク
ロームP450を阻害
し、本剤の血中濃度
が上昇する可能性が
ある｡

グレープフルーツジ
ュース

他のカルシウム拮
抗剤（ニフェジピ
ン等）でその血中
濃度が上昇したと
の報告がある。

グレープフルーツジ
ュースに含まれる成
分が薬物代謝酵素チ
トクロームP450を阻
害し、本剤の血中濃
度が上昇する可能性
がある。



〈３〉

有用性が認められた。
3.長期投与試験11)

軽・中等症の本態性高血圧症患者を対象として長期投与した結
果、効果減弱を認めず血圧コントロールが「良好」と評価された症
例は88.3％（53/60例）であった。

【 薬 効 薬 理 】
1.降圧作用1,21,22）

(1)高血圧症患者に1日1回投与することにより、血圧日内変動に
影響を与えることなく、翌日まで安定した降圧効果が認められ
た。

(2)高血圧自然発症ラット、腎性高血圧ラット、酢酸デオキシコル
チコステロン・食塩負荷高血圧ラット及び腎性高血圧イヌを用
いた単回経口投与において、用量依存性の降圧作用が認められ
た。
また、脳卒中易発症高血圧自然発症ラットを用いた22週間混
餌投与において、血圧上昇を抑制し、さらに高血圧性臓器障害
（脳卒中、心筋線維化、増殖性及び壊死性細動脈炎、悪性腎硬
化症等）の発症を抑制し、延命効果が認められた。

2.循環動態に対する作用10,23,24）

(1)軽・中等症の高血圧症患者を対象とし循環動態について検討し
た結果、降圧効果は主として全末梢血管抵抗の減少（11～
16％）によることが判明した。

(2)高血圧自然発症ラットを用いた経口投与において、腎血流量、
尿量、尿中Na＋及びK＋排泄量の増加が認められた。

3.降圧作用機序25～27）

(1)モルモットの大動脈標本において、カルシウムイオンの細胞内
への流入を抑制し、ブタ大動脈標本において、ニトレンジピン
のレセプターへの結合を濃度依存的に阻害した。また、モルモ
ット単離心室筋細胞において、内向きのカルシウムイオン電流
を濃度依存的に抑制した。

(2)本剤の主たる作用機序は血管平滑筋細胞におけるカルシウムチ
ャネルに作用して、細胞外より細胞内へのカルシウムイオンの
流入を抑制することにより、血管平滑筋を弛緩し、血管を拡張
してその降圧効果を発揮するものと考えられる。

【有効成分に関する理化学的知見】
構造式：

一般名：アラニジピン（Aranidipine：JAN）
化学名：(±)-Methyl  2- oxopropyl 1,4- dihydro-2,6 - dimethyl-

4- (2-nitrophenyl)-3,5-pyridinedicarboxylate
分子式：C19H20N2O7
分子量：388.37
融　点：148～151℃
分配係数：3×102（1-オクタノール/水系溶媒、pH2～9）
性　状：黄色の結晶又は結晶性の粉末で、においはない。

アセトン、ジクロロメタン又は1,4-ジオキサンに溶けや
すく、メタノールにやや溶けにくく、エタノール（99.5）
に溶けにくく、ジエチルエーテルに極めて溶けにくく、
水にほとんど溶けない。
光によって変化する。
1,4-ジオキサン溶液（1→50）は旋光性を示さない。

【 取 扱 い 上 の 注 意 】
顆粒剤は、有効成分が光に不安定であるため顆粒にコーティングして

いますが、調剤する場合はできるだけ光にあてないようご留意下さ
い。

【 包 装 】
サプレスタカプセル5mg
P T P 包装：100カプセル（10カプセル×10）
サプレスタカプセル10mg
P T P 包装：100カプセル（10カプセル×10）
サプレスタ顆粒2％
ヒートシール：0.25g×105包、0.25g×525包

0.5g×105包、0.5g×525包
バ ラ 包 装：100g
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