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劇薬 

処方せん医薬品注１） 

貯　　法：室温保存、吸湿注意 
 
使用期限：３年（外箱に表示の 
　　　　　使用期限内に使用す 
　　　　　ること） 

規制区分： 

日本標準商品分類番号 

８７３９９ 

販売開始 １９９９年１１月 

効能追加 ２００５年２月 

再審査結果 ２０１０年１０月 

＊＊２０１１年９月改訂（第１９版） 
 　＊２０１１年３月改訂 

【警告】

臓器移植における本剤の投与は、免疫抑制療法及び移植患者の
管理に精通している医師又はその指導のもとで行うこと。

【禁忌（次の患者には投与しないこと）】

１.本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者
２.妊婦又は妊娠している可能性のある婦人（「妊婦、産婦、授乳
婦等ヘの投与」の項参照）

【原則禁忌（次の患者には投与しないことを原則とするが、
特に必要とする場合には慎重に投与すること）】
妊娠する可能性のある婦人（「重要な基本的注意」及び「妊婦、
産婦、授乳婦等への投与」の項参照）

【組成・性状】

内容物：アルファー化デンプン、クロスカルメ 
ロースナトリウム、ポビドン、ステアリン酸マ 
グネシウム 
カプセル：ゼラチン、酸化チタン、食用青色２号、 
三二酸化鉄、黄色三二酸化鉄、ラウリル硫酸ナ 
トリウム 

販　　売　　名 

長　径 
色 

平均重量 

約１９.６mm硬カプセル 
（１号） 

淡赤褐色 淡青色 約３７９mg

セルセプトカプセル２５０ 

ミコフェノール酸　モフェチル 
２５０mg

外　形 剤　形 

成　分 
（１カプセル中） 

有効成分 
・含有量 

添加物 

キャップ ボディ 

CellCept 
250

Roche

【効能・効果】

○腎移植後の難治性拒絶反応の治療
（既存の治療薬が無効又は副作用等のため投与できず、難治性拒絶
反応と診断された場合）
○下記の臓器移植における拒絶反応の抑制
腎移植、心移植、肝移植、肺移植、膵移植

【用法・用量】

１.腎移植の場合
○腎移植後の難治性拒絶反応の治療
通常、成人にはミコフェノール酸　モフェチルとして１回１,５００
mgを１日２回１２時間毎に食後経口投与する。
なお、年齢、症状により適宜増減する。
○腎移植における拒絶反応の抑制
成人：通常、ミコフェノール酸　モフェチルとして１回１,０００mg
を１日２回１２時間毎に食後経口投与する。
なお、年齢、症状により適宜増減するが、１日３,０００mgを上限と
する。

小児：通常、ミコフェノール酸　モフェチルとして１回３００～６００
mg/m２を１日２回１２時間毎に食後経口投与する。
なお、年齢、症状により適宜増減するが、１日２,０００mgを上限と
する。
２.心移植、肝移植、肺移植、膵移植における拒絶反応の抑制の場合
通常、成人にはミコフェノール酸　モフェチルとして１回５００～１,５００
mgを１日２回１２時間毎に食後経口投与する。
しかし、本剤の耐薬量及び有効量は患者によって異なるので、最適
の治療効果を得るために用量の注意深い増減が必要である。

＜用法・用量に関連する使用上の注意＞
重度の慢性腎不全患者（糸球体濾過率＜２５mL/分/１.７３m２）では
血中濃度が高くなるおそれがあるので、１回投与量は１,０００mg
まで（１日２回）とし、患者を十分に観察すること。

【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）
�重篤な消化器系疾患のある患者［症状を増悪させるおそれがあ
る。］
�重度の慢性腎不全患者［血中濃度が上昇し、副作用があらわれる
おそれがある。］
�腎移植後臓器機能再開遅延患者［血中濃度が上昇し、副作用があ
らわれるおそれがある。］

２.重要な基本的注意
�腎移植後の難治性拒絶反応の治療の場合、急性拒絶反応と確定
診断された患者で、既存の治療薬（高用量ステロイド、ムロモナ
ブ－CD３等）が無効又は副作用等のため投与できない患者に投与
すること。
�他の免疫抑制剤と併用する場合には、過度の免疫抑制により感
染（日和見感染症や進行性多巣性白質脳症（PML））に対する感受
性の上昇、悪性リンパ腫及び他の悪性腫瘍（特に皮膚）が発現す
る可能性があるので、十分注意すること。
�免疫抑制剤を投与されたB型肝炎ウイルスキャリアの患者におい
て、B型肝炎ウイルスの再活性化による肝炎があらわれることが
ある。また、HBs抗原陰性の患者において、免疫抑制剤の投与開
始後にB型肝炎ウイルスの再活性化による肝炎を発症した症例が
報告されている。また、C型肝炎ウイルスキャリアの患者におい
て、免疫抑制剤の投与開始後にC型肝炎の悪化がみられることが
ある。肝炎ウイルスキャリアの患者に本剤を投与する場合は、
肝機能検査値や肝炎ウイルスマーカーのモニタリングを行うな
ど、B型肝炎ウイルスの再活性化やC型肝炎の悪化の徴候や症状
の発現に注意すること。
�本剤の使用に際しては、患者又はそれに代わりうる適切な者に、
次の注意事項についてよく説明し理解させた後、使用すること。
１）本剤は、催奇形作用が報告されているので、妊娠する可能性
のある婦人に投与する場合には、妊娠検査が陰性であるとの
結果を確認し、本剤投与前、投与中及び投与中止後６週間は
避妊すること。

２）感染症状、予期せぬ挫傷、出血又は貧血等の骨髄抑制症状、
又は下痢等の消化器症状があらわれた場合には、直ちに担当
医に報告すること。

３）皮膚癌の危険性を避けるため、帽子等の衣類や日焼け止め効
果の高いサンスクリーンの使用により、日光やUV光線の照射
を避けること。

�

注１）注意－医師等の処方せんにより使用すること

＊

＊＊

セルセプト-第19版品番改訂SGML用  12.10.12 10:06 AM  ページ 1



アシクロビル
バラシクロビル
ガンシクロビル
バルガンシクロビル

本剤の代謝物及びア
シクロビル、ガンシ
クロビルの血中濃度
が上昇し、副作用が
あらわれるおそれが
ある。

腎尿細管での分泌が
競合する。

４.副作用
本剤に関する適応疾患別の副作用発現状況は以下のとおりである。
腎移植：承認時までの試験２８１例において、副作用は、２２０例（７８.３％）
に認められた。主な副作用は、免疫グロブリン減少９８件（３４.９％）、
高尿酸血症５９件（２１.０％）、白血球減少５２件（１８.５％）等であった。
（効能・効果追加時：２０００年１２月）
製造販売後の調査８６７例において、副作用は、４８８例（５６.３％）に認
められた。主な副作用は、サイトメガロウイルス感染１１７件（１３.５％）、
下痢１１７件（１３.５％）、白血球減少７０件（８.１％）等であった。（再審
査終了時）
厚生労働科学研究として実施された臨床試験において、２５例中１６
例（６４.０％）で３０件の副作用が認められた。主な副作用は、サイト
メガロウイルス血症９件、サイトメガロウイルス感染４件、下痢３
件等であった。（小児における用法・用量追加時１））
心移植、肝移植、肺移植、膵移植：国内における臨床試験成績は得
られていない。（効能･効果追加時：２００５年２月）
「重大な副作用」及び「その他の副作用」の発現頻度は、腎移植の
効能･効果追加時までの国内臨床試験及び製造販売後における使用
成績調査、特別調査の結果を合わせて算出した。
�重大な副作用
１）感染症（頻度不明）：免疫抑制療法は、二次的感染症に対し感受
性を高め、日和見感染を起こす可能性がある。サイトメガロ
ウイルス感染症、非定型抗酸菌感染症、アスペルギルス感染
症、カンジダ感染症、ムコール感染症、ニューモシスティス
感染症、パルボウイルス感染症、ノカルジア感染症、黄色ブ
ドウ球菌感染症、リステリア感染症、結核等があらわれるこ
とがある。また、肺炎、敗血症、感染性心内膜炎、帯状疱疹、
単純疱疹、上気道感染、気管支炎、感冒、髄膜炎、創感染、
腹膜炎、食道炎、腸炎、胆管炎、膿瘍があらわれることがあ
る。また、B型肝炎ウイルスの再活性化による肝炎やC型肝炎
の悪化があらわれることがある。本剤を投与する場合は観察
を十分に行い、異常が認められた場合には、減量・休薬、抗
生物質、抗ウイルス剤の投与等の適切な処置を行うこと。

２）進行性多巣性白質脳症（PML）（頻度不明）：進行性多巣性白質
脳症（PML）があらわれることがあるので、本剤の治療期間中及
び治療終了後は患者の状態を十分に観察し、意識障害、認知障
害、麻痺症状（片麻痺、四肢麻痺）、言語障害等の症状があらわ
れた場合は、MRIによる画像診断及び脳脊髄液検査を行うとと
もに、投与を中止し、適切な処置を行うこと。

３）BKウイルス腎症（頻度不明）：BKウイルス腎症があらわれるこ
とがあるので、このような場合には減量又は投与を中止し、適
切な処置を行うこと。

４）汎血球減少（０.５％）、好中球減少（０.３％）、無顆粒球症（頻度不
明）、白血球減少（１２.５％）、血小板減少（１.６％）、貧血（７.１％）、
赤芽球癆（頻度不明）：このような症状があらわれることがあ
るので、定期的に血液検査を行うなど、患者の状態を十分に
観察すること。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）悪性リンパ腫（０.１％）、リンパ増殖性疾患、悪性腫瘍（特に皮
膚）（以上０.５％）：他の免疫抑制剤と併用する場合に、過度の
免疫抑制により発現の可能性が高まることがある。

６）消化管潰瘍（１.４％）、消化管出血（０.２％）、消化管穿孔（０.１％）、
イレウス（０.４％）：このような症状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。

７）重度の下痢（頻度不明）：重度の下痢があらわれることがあり、
脱水症状に至った症例も報告されているので、観察を十分に
行い、異常が認められた場合には、患者の状態により止瀉薬
の投与、補液等の適切な処置を行うこと。また、必要に応じ
て減量又は休薬を考慮すること。

８）アシドーシス、低酸素症（以上頻度不明）、糖尿病（０.４％）、脱
水症（０.２％）：このような症状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。

９）血栓症（０.３％）：脳梗塞、網膜静脈血栓症、動脈血栓症があら
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
合には投与を中止するなど適切な処置を行うこと。

�重度の好中球減少等の副作用が起こることがあるので、頻回に
臨床検査を行うなど、患者の状態を十分に観察し、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。
�本剤は、イノシンモノホスフェイト脱水素酵素（IMPDH）阻害剤
であるため、ヒポキサンチン－グアニン－ホスホリボシルトラ
ンスフェラーゼ（HGPRT）欠損症（Lesch-Nyhan症候群、Kelley-
Seegmiller症候群）の患者に使用すると、高尿酸血症を増悪させ
る可能性があるので十分注意すること。
�重度の腎障害のある心移植、肝移植、肺移植患者での使用経験
はない。

３.相互作用
�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

アザチオプリン
ミゾリビン

骨髄機能抑制が起こ
るおそれがある。

両剤とも骨髄機能抑
制作用が報告されてい
る。

シクロスポリン 本剤の作用が減弱す
るおそれがある。

併用により、本剤の
腸肝循環が阻害され、
本剤の血中濃度が低
下すると考えられる。

腸肝循環に影響を与
える薬剤
コレスチラミン
コレスチミド

本剤の作用が減弱す
るおそれがある。

コレスチラミンとの併
用 により、本 剤 の
AUCが４０％低下し
たとの報告がある。

マグネシウム及びア
ルミニウム含有制酸
剤

本剤の作用が減弱す
るおそれがある。

併用により、本剤の
吸収が減少したとの
報告がある。

ランソプラゾール 本剤の作用が減弱す
るおそれがある。

併用により、本剤の
吸収が減少したとの
報告がある。併用薬
によるpHの上昇によ
り、本剤の溶解性が
低下すると考えられ
る。

セベラマー 本剤の作用が減弱す
るおそれがある。

併用により、本剤の
Cmaxが３０％、AUC
が２５％低下したとの
報告がある。

シプロフロキサシン
アモキシシリン・ク
ラブラン酸（合剤）

本剤の作用が減弱す
るおそれがある。

併用により、本剤のト
ラフ値が５４％低下し
たとの報告がある。
本剤の腸肝循環が阻
害され本剤のトラフ値
が低下すると考えられ
る。

リファンピシン 本剤の作用が減弱す
るおそれがある。

リファンピシンが肝
代謝酵素を誘導する
ことにより本剤の代
謝が促進され、本剤
の血中濃度が低下す
ると考えられる。

薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

生ワクチン
（乾燥弱毒生麻しんワクチン
乾燥弱毒生風しんワクチン
経口生ポリオワクチン 等）

類薬による免疫抑制
下で、生ワクチン接
種により発症したと
の報告がある。

免疫抑制作用により
発症の可能性が増加
する。

�併用注意（併用に注意すること）

�

不活化ワクチン
インフルエンザHAワク
チン 等

ワクチンの効果を減
弱させるおそれがあ
る。

本剤の免疫抑制作用
により、接種されたワ
クチンに対する抗体産
生が抑制される。

＊

＊＊
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頻度不明注２） １％以上 １％未満

血液 網赤血球増加・
減少

ヘマトクリッ
ト値減少、赤
血球数減少、
ヘモグロビン
減少、好中球
数増加、白血
球数増加

低色素性貧血、赤血
球増加症、斑状出血、
プロトロンビン時間
延長、トロンボプラ
スチン時間延長、点
状出血

頻度不明注２） １％以上 １％未満

消化器 口内炎、便秘、
メレナ、膵炎、
消化不良、嚥下
障害

下痢（１３.４％）、
腹痛、嘔吐、
嘔気、食欲不
振、アミラー
ゼ上昇、腹部
膨満、腸炎、
胃炎

腸絨毛萎縮注３）、歯肉
炎、歯肉肥厚、鼓腸、
口渇、口内乾燥、直
腸障害

精神
神経系

しびれ（四肢・
舌等）、めまい、
頭痛、うつ、不
眠、不安、譫妄、
感覚減退、振戦

筋緊張亢進、異常感
覚、傾眠、発声障害、
激越、情動障害、ニ
ューロパシー、思考異
常、失神

肝臓 LAPの上昇AST（GOT）、
ALT（GPT）、
γ-GTP、LDH、
Al-P、ビリルビ
ンの上昇

腎臓 出血性膀胱炎、
BUN上昇、アルブ
ミン尿、血尿、排
尿障害、クレアチ
ニン上昇

尿路感染頻尿、遺尿、尿失禁、
尿閉

代謝
異常

AG比異常、血清
総蛋白減少、血
清アルブミン低
下、血糖値上昇、
低カルシウム血
症、痛風、低マ
グネシウム血症、
K上昇・低下、P、
Cl、Naの低下

高尿酸血症
（６.８％）、Mg
上昇、トリグリ
セライド上昇、
高脂血症、コ
レステロール
上昇、コリンエ
ステラーゼ低
下

循環血液量増加・減
少、高カルシウム血
症、低血糖、高リン
酸血症、アルカロー
シス

皮膚 真菌性皮膚炎、皮膚
肥厚、 痒、発汗、皮
膚潰瘍、男性型多毛
症

脱毛、蜂巣炎、
発疹、 瘡、小水
疱性皮疹

呼吸器 鼻炎呼吸困難、喘息、胸水、
鼻出血、喀血、しゃっく
り、喀痰増加、過換気、
無気肺

咽頭炎、副鼻腔
炎、咳増加

筋・
骨格

下腿痙直、骨粗鬆症 筋力低下、関節
痛、筋痛

循環器 頻脈、高血圧起立性低血圧、低血
圧、血管拡張、徐脈、
静脈圧増加、血管痙
攣

眼 白内障結膜炎、視覚障害、
弱視、眼出血

内分泌 副甲状腺障害、クッ
シング症候群、甲状
腺機能低下

その他 �怠感、胸痛、
免疫グロブリン
増加、無力症、
浮腫、体重減少、
悪寒

免疫グロブリン
減少（８.５％）、
発熱、CRP上
昇、サイトメ
ガロウイルス
抗体増加注４）

疼痛、顔面浮腫、嚢
腫（リンパ嚢腫、陰
嚢水腫を含む）、イン
フルエンザ様症状、
出血、骨盤痛、ヘル
ニア、体重増加、イ
ンポテンス、腹水、
頚部痛、蒼白

注２）海外の臨床試験又は自発報告にて報告された副作用
注３）遷延する下痢、また、重症の場合には、体重減少があらわれる

ことがある。
注４）腎移植の効能･効果追加時までの発現頻度は１６.４％であった。
５.高齢者への投与
感染症、消化管出血等の副作用発現の危険性が増加するおそれが
あるので、観察を十分に行い、必要に応じて用量等の調節を行う
こと。
６.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。［妊
娠中に他の免疫抑制剤と併用して本剤を服用した患者において、
耳奇形を含む先天性奇形を有する児を出産した例が報告されてい
る。また、ラットで、脳露出、腹壁破裂（６mg/kg/日）等が、ウ
サギで、動脈管開存、胸部及び腹壁破裂（９０mg/kg/日）等が報告
されている。］
�妊娠する可能性のある婦人には投与しないことを原則とするが、
やむを得ず投与する場合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。（「重要な基本的注意」の
項参照）
�授乳婦に投与する場合には、授乳を避けさせること。［動物実験
（ラット）で乳汁中への移行（６mg/kg単回投与）が報告されて
いる。］

７.小児等への投与
腎移植における拒絶反応の抑制：低出生体重児、新生児、乳児及
び２歳未満の幼児に対する安全性は確立していない（使用経験が少
ない）。
［国外で行われた生後３カ月から１８歳以下の小児患者１００例を対象
とした臨床試験において発現した副作用の種類及び発現率は、成
人に投与した場合と類似していたが、下痢、白血球減少、敗血症、
感染、貧血は小児での発現率が１０％以上であり、小児（特に６歳未
満）の方が成人に比べて高かった。］
腎移植後の難治性拒絶反応の治療及び心移植、肝移植、肺移植、
膵移植における拒絶反応の抑制：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
本剤は通常血液透析では除去されないが、コレスチラミン（胆汁酸結合
剤）投与により排泄を促進することによって除去できる。

１０）重度の腎障害（頻度不明）：腎不全、腎尿細管壊死、水腎症、
腎機能障害があらわれることがあるので、頻回に臨床検査
（クレアチニン、BUN、クレアチニンクリアランス、尿蛋白等）
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。

１１）心不全（０.３％）、狭心症（０.１％）、心停止（頻度不明）、不整
脈（期外収縮、心房細動、心房粗動、上室性・心室性頻脈等）
（０.２％）、肺高血圧症、心嚢液貯留（以上頻度不明）：このよう
な症状があらわれることがあるので、使用に際しては心電図、
心エコー、胸部X線検査を行うなど患者の状態を十分に観察
し、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。

１２）肝機能障害（２.０％）、黄疸（０.１％）：AST（GOT）、ALT（GPT）、
γ-GTP、Al-P、ビリルビン、LDHの上昇、黄疸があらわれること
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。

１３）肺水腫（０.１％）、無呼吸、気胸（以上頻度不明）：このような症
状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。

１４）痙攣（０.２％）、錯乱、幻覚、精神病（以上頻度不明）：このよう
な症状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、神経学的検査やCT、MRIによる画
像診断を行うとともに投与を中止するなど適切な処置を行う
こと。

１５）アレルギー反応（頻度不明）、難聴（０.１％）：このような症状が
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。

�その他の副作用
次のような副作用があらわれた場合には、投与を中止するなど
適切な処置を行うこと。

耳 耳痛、耳鳴

�
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平均値±SD、n；症例数
※承認された用量は１回１,０００mg又は１,５００mgである

２.小児腎移植患者での薬物動態１）（参考）
小児腎移植患者（２～１７歳）にミコフェノール酸　モフェチルとして１
回３００～６００mg/m２を１日２回反復経口投与した時の投与３カ月目
における血漿中のMPAの薬物動態パラメータは、以下のとおりで
あった。なお、試験全期間（１２カ月）における平均投与量は６５５.０
mg/m２/日であった。

５００（n＝９） １８.４±３.１６ ４.７４±２.３６ ０.５６±０.２３

１,０００（n＝５） ４８.８±１６.４ １２.６±５.２２ １.９５±０.９９

１,５００（n＝５） ５７.８±２１.３ １１.８±２.７３ １.９９±２.０１

２,０００（n＝４） ８０.６±１６.７ １９.３±５.１７ ２.６１±０.９１

投与量 AUC０-１２ Cmax Cmin
（mg） （μg・hr/mL） （μg/mL） （μg/mL）

１６ 

１４ 

１２ 

１０ 

８ 

６ 

４ 

２ 

０ 
０ ２ ４ ６ ８ １０ １２ 

時　間 

（hr） 

（μg/mL） 

５００mg（n＝９） 

１,０００mg（n＝５～６） 

１,５００mg（n＝５～７） 

２,０００mg（n＝４） 
血
漿
中
濃
度 

＞８０（n＝６） ０.８±０.３ ２５.３±８.０ ４５.０±２２.６

５０-８０（n＝６） ０.８±０.３ ２６.０±３.８ ５９.９±１２.９

２５-４９（n＝６） ０.８±０.３ １９.０±１３.２ ５２.９±２５.５

＜２５（n＝６） １.０±０.４ １６.３±１０.８ ７８.６±４６.４

GFR Tmax Cmax AUC０-９６
（mL/min/１.７３m２） （hr） （μg/mL） （μg・hr/mL）

透析後投与（n＝６） ０.８±０.３ １６.１±７.３ ７６.９±２５.４

投与後透析（n＝６） ２.３±３.８ ７.１±２.８ ６０.５±３８.１

MPA ０.７２６±０.４４３ ２４.０±１１.９ １５.８±８.４０ ５７.９±１６.４

Tmax Cmax t1/2 AUC０-∞
（hr） （μg/mL） （hr） （μg・hr/mL）

＜外国人における成績（参考）＞
１.血中濃度５）

健康成人１２例にミコフェノール酸　モフェチルとして１,０００mgを単
回経口投与したときの血漿中MPAの薬物動態パラメータは以下の
とおりであった。

反復経口投与３週目における平均血漿中MPA濃度

反復経口投与３週目におけるMPAの薬物動態パラメータ

心移植後 ２.０２±１.８３ １１.６±７.４５ ３６.７±１１.９
１日目 （n=１７） （n=１７） （n=１６）

心移植後 １.５８±０.９９８ １３.３±７.８０ 実施せず
５日目 （n=１０） （n=１０）

心移植後 １.７７±１.３２ １１.５±６.７６ ４３.３±２０.８
退院前日 （n=１１） （n=１１） （n=９）

心移植後 １.１２±０.６５５ １９.８±９.２７ ５３.９±２０.０
６カ月 （n=５２） （n=５４） （n=５３）

測定時期 Tmax Cmax AUC０-１２
（hr） （μg/mL） （μg・hr/mL）

平均値±SD、n；症例数

２.腎機能低下患者での薬物動態６）

健康成人、腎機能低下患者及び透析患者にミコフェノール酸　モ
フェチルとして１,０００mgを単回経口投与したときの血漿中MPAの
薬物動態パラメータは以下のとおりであった。

初回投与日 １.１３±０.４３０ １３.２±６.６４ ３１.０±１４.３
（n=２１）

投与開始 １.０７±０.６００ ２９.３±１７.２ ６０.６±１８.４
６カ月後（n=１４）

測定時期 Tmax Cmax AUC０-１２
（hr） （μg/mL） （μg・hr/mL）

平均値±SD、n；症例数

１

�

５.蛋白結合率
MPAの血漿蛋白結合率は、０.３～２００μg/mLの濃度範囲では９７～
９８％であり、そのうち約９６％が血清アルブミンへの結合であった。
（in vitro試験）
６.代謝・排泄
ミコフェノール酸　モフェチルは投与後速やかにヒトの消化管粘
膜、肝臓、血液でMPAと非活性代謝物ヒドロキシエチルモルフォリ
ン（HEM）に加水分解される。MPA由来の代謝物については、健康
成人４例に１４C-ミコフェノール酸　モフェチルを１,０００mg単回経
口投与したとき、投与後７２時間までに約９０％が尿中に、約５％が
糞中に排泄された。このうち尿中排泄物の約９５％はMPAのグルク
ロン酸抱合体（MPAG）であった。HEM由来の代謝物は、投与後２
４時間までに約９２.１％が尿中に排泄され、主代謝物としてはHEM
の酸化反応生成物カルボキシメチルモルフォリンであった。

９.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。］

０.その他の注意
�脾臓摘出/血漿交換ラットの実験（４０mg/kg/日を７日間、
その後２０mg/kg/日に減量して更に７日間連続経口投与）
で投与中は血中自然抗体価の回復を抑制したが、投与中
止後にはリバウンドを呈したとの報告がある２）。

�サルで、下痢、貧血、白血球減少（４５mg/kg/日以上）が
報告されている。
�細菌を用いる復帰突然変異試験、酵母を用いる遺伝子変
換試験、チャイニーズハムスター卵巣由来細胞（CHO）
を用いる染色体異常試験、マウスリンフォーマTK試験
及びげっ歯類を用いる小核試験が実施され、細胞毒性を
生ずる用量で、マウスリンフォーマTK試験で小コロニ
ーの誘発及びげっ歯類を用いる小核試験で陽性の結果が
得られ、染色体異常誘発性が認められた。

【薬物動態】

＜日本人における成績＞
１.血中濃度３,４）

腎移植患者にミコフェノール酸　モフェチルとして１回５００～２,０００
mg※を１日２回反復経口投与したとき、投与開始３週目における活
性代謝物ミコフェノール酸（MPA）の血漿中濃度及び薬物動態パラ
メータは以下のとおりであり、AUCに用量比例性が認められた。

Tmax
（hr）

Cmax
（μg/mL）

年齢範囲
（例数）

AUC０-１２
（μg・hr/mL）

＜６歳（３）

６歳～＜１２歳（５）

１２歳～（７）

全患者（１５）

０.５±０.０

０.５±０.２

１.０±０.６

－

１１.５±７.８

２５.３±１０.４

１９.１±８.０

２０.９±１０.２

－

－

－

４６.７±１９.０

反復経口投与３カ月目におけるMPAの薬物動態パラメータ

平均値±SD

平均値±SD、n；症例数

３.心移植患者での薬物動態７）

心移植患者にミコフェノール酸　モフェチルとして１,５００mgを１
日２回反復経口投与した時の血漿中MPAの薬物動態パラメータは
以下のとおりであった。

４.肝移植患者での薬物動態８）

肝移植患者にミコフェノール酸　モフェチルとして１回１,０００mg１日
２回７日間の静脈投与に引き続き、ミコフェノール酸　モフェチ
ルとして１,５００mgを１日２回反復経口投与した時の血漿中MPAの薬
物動態パラメータは以下のとおりであった。
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１回投与量 急性拒絶反応の発現例数（％） 投与例数

１,０００mg ２２（３４.９） ６３

１,５００mg １７（２７.４） ６２

１回投与量 生存例数（％）

１,０００mg ６３（１００）

１,５００mg ６１（９８.４）

≧５.０mg/dL ＜５.０mg/dL 計

７/１３（５３.８） ４５/６４（７０.３） ５２/７７（６７.５）

２）外国人における成績（参考）
腎移植後の難治性拒絶反応患者７７例に対して、ミコフェノール
酸　モフェチルとして１回１,５００mgを１日２回８週間経口投与
したときの治療効果を検討した米国での第Ⅰ/Ⅱ相臨床試験成績を
もとに、投与前の血清クレアチニン値が５.０mg/dL以上群と５.０
mg/dL未満群の２群で層別解析した結果、完全寛解例数は以下
のとおりであった。

投与開始前血清クレアチニン値による治療効果　症例数（％）

生存率　症例数（％）

１回投与量 生着例数（％）

１,０００mg ６２（９８.４）

１,５００mg ５８（９３.５）

移植腎生着率　症例数（％）

移植後６カ月間における心血行動態に
影響を伴った拒絶反応の発現例数（死亡
又は再移植を含む）（％）

移植後１年以内に死亡又は再移植した
例数（％）

９２（３１.８）

１８（６.２）

１００（３４.６）

３３（１１.４）

評価項目
MMF群
n=２８９

AZA群
n=２８９

移植後６カ月間に生検により確認され、
治療を受けた拒絶反応の発現例数（死亡
又は再移植を含む）（％）

移植後１年以内に死亡又は再移植した
例数（％）

１０６（３８.１）

３９（１４.０）

１３７（４７.７）

４２（１４.６）

評価項目
MMF群
n=２７８

AZA群
n=２８７

２.腎移植における拒絶反応の抑制
１）成人１２）

腎移植後の患者１３６例に対して、シクロスポリン及びステロイ
ド併用下にミコフェノール酸　モフェチルとして１回１,０００mg又
は１,５００mgを１日２回２４週間経口投与したときの拒絶反応抑制
効果を検討した二重盲検比較試験において、有効性評価対象症
例１２５例の成績は以下のとおりであった。

２）小児１）（参考）
小児腎移植患者２５例（２～１７歳）に対して、他の免疫抑制剤と
の併用下でミコフェノール酸　モフェチルとして１回３００～６００
mg/m２を１日２回経口投与したときの拒絶反応抑制効果を検討し
た臨床試験において、腎移植後６カ月の拒絶反応発現率は２４.０％
（６/２５例）、腎移植後１年の生存率及び生着率はいずれも１００.０％
（２５/２５例）であった。

３.心移植における拒絶反応の抑制１３）

国外で行われた心移植後患者５７８例を対象とした二重盲検比較試験
において、シクロスポリン及びステロイド併用下でミコフェノール
酸　モフェチル（MMF；１回１,５００mgを１日２回経口投与）あるい
はアザチオプリン（AZA；１.５～３.０mg/kg/日の経口投与）を投与した
ときの有効性に関する成績は以下のとおりであった（外国人におけ
る成績）。

有効性に関する成績

４.肝移植における拒絶反応の抑制１４）

国外で行われた肝移植後患者５６５例を対象とした二重盲検比較試験
において、シクロスポリン及びステロイド併用下でミコフェノール
酸　モフェチル（MMF；１回１,５００mgを１日２回経口投与）あるい
はアザチオプリン（AZA；１.０～２.０mg/kg/日の経口投与）を投与し
たときの有効性に関する成績は以下のとおりであった（外国人にお
ける成績）。

有効性に関する成績

５.肺移植における拒絶反応の抑制
国外において肺移植患者における拒絶反応の抑制効果１５－１７）が認め
られている（外国人における成績）。
６.膵移植における拒絶反応の抑制
国外において膵移植（膵腎同時移植）患者における拒絶反応の抑制
効果１８－２５）が認められている（外国人における成績）。

再発なし 再発あり

２２（８４.６） ４（１５.４）

生　　着 機能廃絶

２３（８８.５） ３（１１.５）

拒絶反応再発率　症例数（％）

移植腎生着率　症例数（％）

著　効 有　効 やや有効 無　効 計

１２（４６.２） ６（２３.１） ３（１１.５） ５（１９.２）

１８（６９.２） ８（３０.８）
２６

�

３カ月～＜２歳（４）b

３カ月～＜６歳（１２）

６歳～＜１２歳（１１）

１２歳～１８歳（１４）

全患者（３７）

移植後
９カ月目

０.６０４±０.２０８

０.８６９±０.４７９

１.１２±０.４６２

１.０９±０.５１８

１.０３±０.４８８

２５.６±４.２５

３０.４±９.１６

２９.２±１２.６

１８.１±７.２９

２５.４±１１.１

５５.８±１１.６

６１.０±１０.７

６６.８±２１.２

５６.７±１４.０

６１.１±１５.７

Tmax
（hr）

Cmax
（μg/mL）a

年齢範囲
（例数）

AUC０-１２
（μg・hr/mL）a

３カ月～＜２歳（６）b

３カ月～＜６歳（１７）

６歳～＜１２歳（１６）

１２歳～１８歳（２１）

全患者（５４）

移植後
７日目

測定
時期

移植後
３カ月目

３カ月～＜２歳（４）b

３カ月～＜６歳（１５）

６歳～＜１２歳（１４）

１２歳～１８歳（１７）

全患者（４６）

３.０３±４.７０

１.６３±２.８５

０.９４０±０.５４６

１.１６±０.８３０

１.２４±１.７０

０.７２５±０.２７６

０.９８９±０.５１１

１.２１±０.５３２

０.９７８±０.４８４

１.０５±０.５０７

１０.３±５.８０

１３.２±７.１６

１３.１±６.３０

１１.７±１０.７

１２.６±８.３７

２３.８±１３.４

２２.７±１０.１

２７.８±１４.３

１７.９±９.５７

２２.５±１１.８

２２.５±６.６６

２７.４±９.５４

３３.２±１２.１

２６.３±９.１４c

２８.７±１０.５

４７.４±１４.７

４９.７±１８.２

６１.９±１９.６

５３.６±２０.３d

５４.９±１９.６e

a６００mg/m2用量に補正した，b ３カ月～＜６歳と重複する，c n=２０，d n=１６，
e n=４５

（参考）動物実験の結果
１）腸肝循環９）

１４C-ミコフェノール酸　モフェチル５mg/kgを経口投与した雄ラ
ットから投与後１時間までに排泄された胆汁を別の雄ラットに
経口投与したところ、胆汁中に排泄された放射能の約８５％が再
吸収された。

２）乳汁移行１０）

１４C-ミコフェノール酸　モフェチル６mg/kgを授乳ラットに単回
経口投与したところ、投与後２４時間までの乳汁中放射能のAUC
は血漿中放射能のAUCの１９％であった。また、乳汁中には未変
化体は認められず主代謝物はMPA及びMPAGであった。

【臨床成績】

１.腎移植後の難治性拒絶反応の治療
１）日本人における成績１１）

腎移植後の難治性拒絶反応患者４１例に対して、ミコフェノール
酸　モフェチルとして１回１,５００mgを１日２回１２週間経口投与
したときの治療効果を検討した国内臨床試験において、有効性
評価対象症例２６例の成績概要は以下のとおりであった。

難治性拒絶反応に対する治療効果　症例数（％）

急性拒絶反応の発現率　症例数（％）

７.小児腎移植患者での薬物動態
小児腎移植患者（生後３カ月から１８歳以下）にミコフェノール酸　モ
フェチルの経口用懸濁剤液６００mg/m２を１日２回反復経口投与した
時の血漿中MPAの薬物動態パラメータは以下のとおりであった。
小児腎移植患者におけるMPAの平均AUC０-１２は、カプセル剤１,０００
mg１日２回の反復経口投与を受けた成人腎移植患者の結果と同様
であった。

＊＊ ＊＊
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主要文献に記載の社内資料につきましても下記にご請求ください。

中外製薬株式会社　医薬情報センター

〒１０３－８３２４ 東京都中央区日本橋室町２－１－１

電話：０１２０－１８９７０６

Fax ：０１２０－１８９７０５

http://www.chugai-pharm.co.jp

【薬効薬理】

１.作用機序２６－３０）

ミコフェノール酸　モフェチルは、生体内で速かにMPAに加水分解される。
MPAは、de novo系、salvage系２つのプリン生合成経路の内、de novo経路の
律速酵素であるイノシンモノホスフェイト脱水素酵素を不競合的、可逆的か
つ特異的に阻害することにより、GTP、デオキシGTPを枯渇させ、DNA合成
を抑制する。T、Bリンパ球細胞は核酸合成を主としてde novo系に依存する
のに対して、免疫系以外の細胞はde novo、salvage両系に依存している。
MPAはsalvage系酵素には影響しないため、結果的にリンパ球細胞の増殖を
選択的に抑制し、臓器移植後に発症する拒絶反応の形成不全を誘導する。
２.免疫薬理作用
１）in vitro試験３０－３２）

ヒトリンパ球系細胞株の増殖、マイトジェン刺激したヒト末梢血リンパ
球及び脾臓Bリンパ球の増殖や抗体産生、並びにヒトリンパ球の混合リ
ンパ球反応を強力に抑制した。一方、ヒト線維芽細胞、臍帯内皮細胞の
増殖抑制は軽度であった。

２）in vivo試験２,３２－３４）

マウス細胞傷害性Tリンパ球の誘導抑制、感作マウス及びラット脾臓の抗
体産生抑制、脾臓摘出ラットの血中自然抗体産生能低下、感作マウスリ
ンパ節、脾臓のDNA合成の特異的抑制を示した。

３.移植免疫抑制作用３５－４３）

動物の同種臓器移植において、進行性急性拒絶反応の改善を認めた（イヌ腎臓、
ラット心臓・小腸）。また、急性拒絶反応を抑制し、移植臓器片の生着・生存
期間を延長させ、他剤との併用投与により免疫抑制作用を増強した（イヌ腎
臓・肝臓、ラット心臓・小腸、マウス膵臓）。さらに、ラット脈管炎モデルで
の冠状動脈炎、内膜増殖・肥厚を抑制した。

【有効成分に関する理化学的知見】

一般名：ミコフェノール酸　モフェチル（Mycophenolate Mofetil）（JAN）
略　名：MMF
化学名：２-morpholinyl（E）-６-（１,３-dihydro-４-hydroxy-６-methoxy-７-methyl-

３-oxoisobenzofuran-５-yl）-４-methyl-４-hexenoate
構造式：

分子式：C２３H３１NO７
分子量：４３３.４９
性　状：白色の結晶性の粉末である。N,N-ジメチルホルムアミドに溶けやすく、

アセトニトリルにやや溶けやすく、メタノールにやや溶けにくく、エ
タノール（９５）及びジエチルエーテルに溶けにくく、水にほとんど溶
けない。

融解範囲：９４～９８℃（融解開始点と融解終点の差は２.５℃以内）

【包　　装】

セルセプトカプセル２５０：１００カプセル（PTP、バラ）
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