
（新聞発表用）  

口  販  
ユニシア配合錠LD  

売  
名      ユニシア配合錠HD   

2   般  名  カンデサルタンシレキセチル／アムロジピンべシル酸塩   

3  申 請 者 名  武田薬品工業株式会社   

ユニシア配合錠LD：1錠中にカンデサルタンシレキセチル／アムロジ  

4  成 分・分 量  
ピンとして8mg／2．5mgを含有  

ユニシア配合錠HD：1錠中にカンデサルタンシレキセチル／アムロジ  

ピンとして8mg／5mgを含有   

成人には1日1回1錠（カンデサルタンシレキセチル／アムロジピン  

5  用 法・用 量      として8mg／2．5mg又は8mg／5mg）を経口投与する。本剤は高血圧治療  
の第一選択薬として用いない。   

6  効 能・効 果  高血圧症   

本剤は、持続性アンジオテンシンⅡ受容体括抗薬であるカンデサルタ  

ンシレキセチル8mgと、持続性Ca括抗薬であるアムロジピン2．5mg  
7  備  考          あるいは5mgとの降圧配合剤である。  

添付文書（案）を別紙として添付。  



別 紙  

日本標準商品分類番号872149  
添付文暮（薬事分科会用美）   

持続性アンジオテンシンⅠⅠ受容体括抗薬／持続性Ca結抗薬配合剤  

劇薬 処方せん医薬品柱1）  

ユニシア⑧配合錠LD  
ユニシア⑧配合錠HD  

「タケタ」  

UN［SIA⑧combination Tablets  
カンデサルタン シレキセチル／アムロジピ  

貯  法：室温保存  

使用期限：外箱に表ホの使用期  

限内に使用すること 

（使用期限内であって阜，開封後はな  

るべく速やかに使用すること、）  

薬価収載  販売開始   

承認番号      LD        m  

LD＆HD  
ンベシル酸塩配合錠  

【禁忌】（次の患者には投与しないこと）  

（1）本剤の成分あるいは他のジヒドロビリジン系薬剤に対   

する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、授乳婦等への投与」の項参照）  

〈用法・用量に関連する使用上の注意〉  

（1）以下のカンデサルタン シレキセチルとアムロジ   

ピンベシル酸塩の用法・用量を踏まえ、患者毎に用   

量を決めること。   

カンデサルタン シレキセチル  

・高血圧症  

通常、成人には1日l回カンデサルタン シレキ  

セチルとして4～8mg を経口投与し、必要に応じ   

12mgまで増量する。ただし、腎障害を伴う場今に  

は、1日l回2mgから投与を開始し、必要に応じ   

8mgまで増量する。   

アムロジピンベシル酸塩  

・高血圧症   

通常、成人にはアムロジピンとして2．5～5mgを1  

日1回経口投与する。なお、症状に応じ適宜増減   

するが、効果不仁分な場合には1Rl回10mgまで   

増量することができる。  

（2）原則として、カンデサルタン シレキセチル8mg及   

びアムロジピンとして2．5～5mgを併用している場   

合、あるいはいずれか一方を使用し血斥コントロ   

ールが不仁分な場合に、本剤への切り替えを検討  

すること。  

【組成・性状】  

ユニシア配合錠LD  ユニシア配合錠皿   

1錠中の  カンデサルタン シレキセ    カンデサルタン シレキセ   
有効成分  テル8mg及びアムロジピ    チル8mg及びアムロジピ  

ンとして2．5耶（アムロジ    ンとして5mg（アムロジピ  
ピンベシル酸塩3．47mg）    ンベシル酸塩6．93mg）   

剤形   素 錠   

錠剤の色   淡黄色  淡赤色   

識別  
コード   ㊤272  ㊤273   

形状  上面  卜面  側面  上面  卜▲薗  側面  

◎  ◎  ∈≡∋  ◎  ⑳  ∈≡∋   

長径  
（mm）   8．6  8．6   

短径  
（mm）   5．1  5．1   

厚さ  
（mm）   約3．0  約3．0   

【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）両側性腎動脈狭窄のある患者又は片腎で腎動脈狭窄  

のある患者［カンデサルタン シレキセチルは腎機能  

を悪化させるおそれがある。］（「重要な基本的注意」  

の項参照）  

（2）腎障害のある患者［過度の降圧により腎機能が悪化す  

るおそれがある。］  

（3）高カリウム血症の患者［カンデサルタン シレキセチ  

ルは高カリウム血症を増悪させるおそれがある。］  

（「重要な基本的注意」の項参照）  

（4）肝障害のある患者［（Dカンデサルタン シレキセチル  

は肝機能を悪化させるおそれがある。また、活性代謝  

物カンデサルタンのクリアランスが低下することが  

推定されている（【薬物動態】の項参照）。②アムロジ  

ピンベシル酸塩は主に肝で代謝されるため、肝陣幕の  

ある患者では、血中濃度半減期の延長及び血中濃度一  

時間曲線下面積（AUC）が増大することがある。］  

（5）薬剤過敏症の既往歴のある患者  

（6）高齢者（「高齢者への投与」の項参照）  

2．重要な基本的注意  

（1）本剤は、カンデサルタンシレキセチル8mgとアムロ  

ジピンとして2．5mgあるいは5mgとの配合剤であり、  

カンデサルタン シレキセチルとアムロジピンベシル  

添加物：Dマンニトール、結晶セルロース、ヒドロキシプロピルセ  

ルロース、マクロゴール6000、クロスカルメロースナトリウム、ス  

テアリン酸マグネシウム（以上全製剤に含有）、黄色∵1軟化鉄（ユ  

ニシア配合錠LDにのみ含有）、二二酸化鉄（ユニシア配合錠HD  

にのみ含有）  

【効能・効果】  

高血斥症  

〈効能・効果に関連する使用上の注意〉  

過度な血圧低下のおそれ等があり、木剤を高血圧治療  

の第一選択薬としないこと。  

【用法・用量】  

成人には1Rl回1錠（カンデサルタン シレキセチル／ア  

ムロジピンとして8mg／2．5mg又は8mg／5mg）を経口投与する。  

本剤は高血圧治療の第一選択薬として用いない。  

注1）処方せん医薬品：注意一医師等の処方せんにより使用すること   



効しやすい。   

炭酸リチウム  カンデサルタン シレ  カンデサルタン シ  

キセチルとの併用に  レキセチルにより  

おいて、リチウム中毒  腎尿細管における  

が報告されているの  リチウムの再吸収  

で、リチウムと併用す  
る場合には、血中のリ  

チウム濃度に注意す  

ること。   

非ステロイド性  降圧作用が減弱する  非ステロイド性消   
消炎鎮痛剤   ことがある。   炎鎮痛剤・COX－2選   

（NSAIDs）・COX－2  択的阻害剤は血管   

選択的阻害剤  拡張作用を有する   
インドメタシン等  プロスタグランジ  

ンの合成を阻害す  
ることから、降圧作  
用を減弱させる可  
能性があると考え  

られている。  

腎障害のある患者で  非ステロイド性消  
は、さらに腎機能が悪  炎鎮痛剤・COX－2選  

化するおそれがある。  択的阻害剤のプロ  
スタグランジン合  

成阻害作用により、  
腎血流量が低下す  

るためと考えられ  

ている。   

リトナビル   アムロジピンのAUCが  リトナビルのチト  

上昇することが予想  クロームP450に対  

される。   する競合的阻害作  
用により、アムロジ  
ピンの代喜射が阻害  

される可能性が考  

えられる。   

酸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。  

（2）カンデサルタンシレキセチルは、両側性腎動脈狭窄  

のある患者又は片腎で腎動脈狭窄のある患者におい  

ては、腎血流量の減少や糸球体ろ過圧の低下により急  

速に腎機能を悪化させるおそれがあるので、治療上や  

むを得ないと判断される場合を除き、使用は避けるこ  

と。  
（3）カンデサルタン シレキセチルは、高カリウム血症の  

患者においては、高カリウム血症を増悪させるおそれ  

があるので、治療上やむを得ないと判断される場合を  

除き、使用は避けること。  

また、腎機能障害、コントロール不良の糖尿病等によ  

り血清カリウム値が高くなりやすい患者では、高カリ  

ウム血症が発現するおそれがあるので、血清カリウム  

値に注意すること。  

（4）カンデサルタン シレキセチルの投与により、まれに  

血圧が急激に低下し、ショック、失神、一過性の意識  

消失や腎機能の低下を起こすおそれがあるので、特に  

次の患者に投与する場合は、血圧、腎機能及び患者の  

状態を十分に観察すること。（「重大な副作用」の項  

参照）  

ア．血液透析中の患者  

イ．厳重な減塩療法中の患者  

り．利尿剤投与中の患者（特に最近利尿剤投与を開始  

した患者）  

エ．低ナトリウム血症の患者  

オ．腎障害のある患者  

力．心不全を合併する患者  

（5）降庄作用に基づくめまい、ふらつきがあらわれること  

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。  

（6）手術前24時間は投与しないことが望ましい（アンジ  

オテンシンⅢ受容体括抗剤投与中の患者は、麻酔及び  
手術中にレニン・アンジオテンシン系の抑制作用によ  

る高度な血圧低下を起こす可能性がある）。  

（7）アムロジピンベシル酸塩は血中濃度半減期が長く投  

与中止後も緩徐な降圧効果が認められるので、本剤投  

与中止後に他の降圧剤を使用するときは、用量並びに  

投与間隔に留意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。  

3．相互作用   

併用注意（併用に注意すること）  

4．副作用   

承認時までの本剤の試験では302例中35例（11．6％）に臨   

床検査値の異常を含む副作用が認められている。   

以下の副作用は上記の試験あるいはカンデサルタン シ   

レキセチルあるいはアムロジピンべシル酸塩の自発報告   

等で認められたものである。このような副作用が認めら   

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。  

（1）重大な副作用（いずれも頻度不明）  

1）血管浮腫：顔面、口唇、舌、咽・喉頭等の腫脹を症  

状とする血管浮腫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  

中止し、適切な処置を行うこと。  

2）ショック、失神、意識消失：ショック、血圧低下に  

伴う失神、意識消失があらわれることがあるので、  

観察を十分に行い、冷感、堰吐、意識消失等があら  

われた場合には、直ちに適切な処置を行うこと。特  

に血液透析中、厳重な減塩療法中、利尿剤投与中あ  

るいは心不全を合併する患者では、患者の状態を十  

分に観察しながら投与を行うこと。  

3）急性腎不全：急性腎不全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  

投与を中止し、適切な処置を行うこと。  

4）高カリウム血症：重篤な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。  

5）肝機能障害、黄痘：AST（GOT）、ALT（GPT）、γ－GTP  

の上昇等の肝機能障害、黄痘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  

には投与を中止し、適切な処置を行うこと。  

6）無顆粒球症、白血球減少：無頼粒球症、白血球減少  

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し、適切な処   

薬剤名等  臨床症状・措置方法  機序・危険因子   

降圧作用を有す  降圧作用が増強する  作用機序の異なる   

る他の薬剤   おそれがある。用量調  降圧作用により互   
ACE阻害剤、   節等に注意すること。  いに協力的に作用   

β一遮断剤、  する。   
ニトログリセリン、  

シルデナフィル等  

カリウム保持性  血清カリウム値が 上  カンデサルタン シ   

利尿剤   昇することがあるの  レキセチルのアル   
スピロノラクトン、  で注意すること。   ドステロン分泌抑   

トリアムテレン等  制作用によりカリ   
エプレレノン  ウム貯留作用が増   
カリウム補給剤  強することによる。  

危険因子：特に腎機  

能障害のある患者   

利尿剤   利尿剤で治療を受け  利尿剤で治療を受   
フロセミド、   ている患者に本剤を  けている患者には   

トリクロルメチアジ  初めて投与する場合、  レニン活性が克進   

ド等   降庄作用が増強する  している患者が多  

おそれがあるので、慎  く、カンデサルタン  
重に投与すること。  シレキセチルが奏   

t」てこ  



（1）高齢者では一般に過度の降任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）。  

（2）アムロジピンベシル酸塩は高齢者での体内動態試験  

で血中濃度が高く、血中濃度半減期が長くなる傾向が  

認められているので、低用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。  

6．妊婦、産婦、授乳婦等への投与  

（1）妊婦又は妊娠している吋能性のある婦人には投与し  

ないこと。また、投与中に妊娠が判明した場創こは、  

直ちに投与を中止すること。［①妊娠中期及び末期に  

カンデサルタン シレキセチルを含むアンジオテンシ  

ンⅢ受容体桔抗剤やアンジオテンシン変換酵素阻害  

剤を投与された高血圧症の患者で羊水過少症、胎児・  

新生児の死亡、新生児の低血圧、腎不全、高カリウム  

血症、頭蓋の形成不全及び羊水過少症によると推測さ  

れる四肢の拘縮、頭蓋顔面の変形、肺の低形成等があ  

らわれたとの報告がある。②アムロジピンベシル酸塩  

は動物実験で妊娠末期に投与すると妊娠期間及び分  

娩時間が延長することが認められている。］  

（2）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。［①ラットの周  

産期及び授乳期にカンデサルタン シレキセチルを強  

制経口投与すると、10mg／kg／日以上の群でH生児に水  

腎症の発生増加が認められている。なお、ラットの妊  

娠末期のみ、あるいは授乳期のみにカンデサルタン  

シレキセチルを投与した場合、いずれも300mg／kg／R  

で出生児に水腎症の増加が認められている。②アムロ  

ジピンベシル酸塩は動物実験で母乳中へ移行するこ  

とが認められている。］  

7＿小児等への投与   

小児等に対する安全性は確モしていない（使用経験がな   

い）。  

8．過量投与   

症状：木剤を過量に服用した場合、ショックを含む著し  

い血圧低下と反射性頻脈を起こすことがある。   

処置：心・呼吸機能のモニターを行い、頻回に血斥を測  

定する。著しい血圧低下が認められた場合は、四  

肢の挙上、輸液の投与等、心血管系に対する処置  

を行う。症状が改善しない場合は、循環血液量及  

び排尿量に注意しながら昇圧剤の投与を考慮する。  

本剤の配合成分であるカンデサルタン及びアムロ  

ジピンは蛋白結合率が高いため、透析による除去  

は有効ではない。また、アムロジピンベシル酸塩  

服用直後に満性炭を投与した場合、アムロジピン  

のAUCは99％減少し、服用2時間後では49％減  

少したことから、過量投与時の呼吸抑制処置とし  

て活性炭投与が有効であると報告されている。  

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。］  

10．その他の注意   

因果関係は明らかでないが、アムロジピンベシル酸塩に   

よる治療中に心筋梗塞や不整脈（心室性頻拍を含む）が   

みられたとの報告がある。   

置を行うこと。   

7）横紋筋融解症：筋肉痛、脱力感、CK（CPK）上昇、血  

中及び尿中ミオグロビン上昇を特徴とする横紋筋  

融解症があらわれることがあるので、観察を「一分に  

行い、このような場合には直ちに投与を中止し、適  

切な処置を行うこと。   

8）問質性肺炎：発熱、咳蠍、呼吸凶難、胸部Ⅹ線異常  

等を伴う問質性肺炎があらわれることがあるので、  

このような場合には投与を中止し、副腎皮質ホルモ  

ン剤の投与等の適切な処置を行うこと。   

9）低血糖：低血糖があらわれることがある（糖尿病治療  

中の患者であらわれやすい）ので、観察を卜分に行い、  

脱力感、空腹感、冷汗、手の震え、集中力低下、痙  

攣、意識障害等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。  

10）血小板減少：血小板減少があらわれることがあるの  

で、観察を卜分に行い、異常が認められた場合には  

投与を中止し、適切な処置を行うこと。  

11）房室ブロック：房室ブロック（初期症状：徐脈、め  

まい等）があらわれることがあるので、異常が認め  

られた場合には投与を中止し、適切な処置を行うこ  

と。  

（2）その他の副作用  

0．1～5％未満   頻度不明   

1）過敏症胴  発疹、湿疹、毒麻疹、そう  
痺、光線過敏症、多型紅斑、  
血管炎   

2）循環器  めまい注‥－）、ほ  ふらつき注3）、立ちくらみ往  

てり（熱感、顔  3）、胸痛、動惇、期外収縮、心  

面紅潮等）、血  房細動、徐脈、洞房ブロック、  

圧低下   洞停止   

3）精 神  頭痛、頭重感、不眠、眠気、   

神経系  舌のしびれ感、Pt】肢のしびれ  

感、気分動揺、末梢神経障  

害、振戦   
4）消化器  胃部不快感、  悪心、嘔吐、食欲不振、心窟  

腹部膨満、ト  部痛、便秘、軟便、排便回数  
痢   増加、＝内炎、味覚異常、＝  

渇、消化不良、胃腸炎、膵炎   

5）肝臓   AIJT（GPT）、  八ST（GOT）、AL－P、l，D［Tの上  
γ一GTPの上昇  昇、腹水   

6）血ブ夜   白血球増多、  貧血、白血球減少、赤血球  

好酸球増多  減少、紫斑   

7）腎臓   BUNの上昇  クレアチニンの上昇、蛋白尿   

8）その他  咳、耳鳴、血  倦怠感、脱力感、疲労、鼻＝  
L＋CK（CPK）  血、頻尿、夜間頻尿、尿潜血  
上昇、血中尿  陽性、浮腫、血中カリウム上  
酸上昇、尿管  昇、血中カリウム減少、総コレステ  

結石   ロール上昇、CRP上昇、血清  
総タンハ0ク減少、低ナトリウム血  

症、腰背部痛、筋肉痛、関節  
痛、筋痙攣、筋緊張克進、勃  
起障害、排尿障害、（連用に  

より）歯肉肥厚、女性化乳  

房、脱毛、多汗、鼻炎、体重  
増加、体重減少、痺痛、皮膚  

変色、発熱、視力異常、呼吸  
困難、異常感覚、高血糖、糖  
尿病、尿中ナトり糖陽性  

注2）このような場合には授与を中1［二すること。  

注3）このような場合には減量、休薬など適切な処置を行う  

こと。  

5．高齢者への投与   

高齢者には、次の点に注意し、患者の状態を観察しなが   

ら慎重に投与すること。  



【薬物動態】  

1．血中濃度   

健康成人12例にカンデサルタンシレキセチル／アムロジ   

ピンとして8mg／5mg配合錠を単回投与した時、血中には   

活性代謝物カンデサルタン、非活性代謝物M－Ⅲ及びアム   

ロジピン未変化体が検出されるが、未変化体であるカン   

デサルタン シレキセチルは検出されない。活性代謝物   

カンデサルタン及びアムロジピンの血中濃度の推移は下   

図のとおりである。  

NON、N   H  

叢                                          H  

成分とも生物学的に同等であることが確認されている。  

絶食下及び食後に投与した時の各成分のCmaxとAUCは  

下表のとおりである。   

（絶食下）  

カンデサルタン  アムロジピン  

Cmax（ng／mL）  AUC。∽（ng・h／mL）  Cmax（ng／mL）  ＾UC。”（ng・h／mL）   

併用  85．4±25．0  1033．9±243．5  3．6±0．8   131．5±41．0   

配合錠  86．0±31．3  1012．1±260．6  3．6：±0．7   131．2±38．1   

（平均値±標準偏差，n＝27）  

カンデサルタン  アムロジピン  

Cmax（ng／mL）  AUC。師（ng・〟mL）  Cmax（ng／mL）  ＾UC。。（ng・h／mL）   

併用  111．5±26．5  922．4±209．8  3．3±0，5   135．8±46．3   

配合錠  112．1±31．9  950．7±231，6  3．3±0．7   134．3：±33．6  

（平均値±標準偏差，n＝18）   

4．尿中排泄   

健康成人12例にカンデサルタン シレキセチル／アムロ   

ジピンとして8mg／5mg配合錠を単回投与した時、尿中に   

は未変化体であるカンデサルタン シレキセチルは検出   

されず、活性代謝物であるカンデサルタン＋非活性代謝   

物M一Ⅲ及びアムロジピン未変化体が排出される。投与48   

時間までの累積尿中排泄率は尿中カンデサルタン＋非活   

性代謝物M一Ⅲ11．9％、アムロジピン未変化体4．8％であ   

る。  
5．代謝   

カンデサルタン シレキセチルはカルポキシルエステラ   

ーゼにより活性代謝物カンデサルタンに代謝され、さら   

に一部がCYP2C9により非活性代謝物Mrnに代謝される   

が、本態性高血圧症患者にカンデサルタンシレキセチル   

を投与したときのMⅢの血中濃度及び尿中排泄率はカ   

ンデサルタンの血中濃度及び尿中排子世率に比べ低く、   

CYP2C9の遺伝的多型によるカンデサルタンの血中濃度   

への影響は少ないと考えられる。   

また、カンデサルタンはCYPIAl、1A2、2A6、2B6、2C8、   

2C9岬Arg、2C19、2D6、2El、3A4の代謝活性を阻害しな   

い。（J〝Vか0）   

アムロジピンは主にCYP3A4により代謝され、尿中には未   

変化体のほかに9種の代謝物が認められている。1）  

6．血中カンデサルタン濃度測定値を用いたPopulation   

Pharmacokinetics（PPK）解析   

カンデサルタン シレキセチルを投与した健康成人男子   

延べ168例、本態性高血圧症及び高齢本態性高血圧症患   

者延べ30例、腎障害を伴う高血圧症患者18例、肝障害   

を伴う高血圧症患者8例、計224例から得られた2，886   

時点の血中カンデサルタン濃度測定値を用いて、性、年   

齢、体重、肝機能指標（AST（GOT）、ALT（GPT））、腎機   

能指標（血清クレアチニン、BUN）、血中アルブミン値及   

び高血圧の有無とカンデサルタンのクリアランス、分布   

容積、相対的バイオアベイラビリティとの関連性を検討   

した結果、肝障害患者（AST（GOT）値＞40又はALT（GPT）   

値＞35）におけるクリアランスが45％低下することが推   

定されている。  

【臨床成績】   

本態性高血圧症患者を対象に、1日1回カンデサルタンシ   

レキセチルとアムロジピンとして8mg／5mg、8mg／2．5mg、   

8mg／Omg、Omg／5mg又はOmg／Omgを12週間併用投与注4）   
した二重盲検比較試験の結果は次表のとおりである。   

トラフ時坐位拡張期血圧変化量、トラフ時坐位収縮期血圧   

4   

▲ ユ  
中  
■  
2 よ  

1  

0  

●○  花  0  8 121●   さ■     ヨ■  

鰻書芸岩岩（h）  

012ユ●58 8 1012   t●  

汝号慧莞（h）  

測定物  Cmax  Tmax  AUC。＿∞  Tl／2  

（ng／mL） （h）   （ng・ⅣmL）  （h）  

カンデサルタン  7臥9±29．6 4．8±0．81117．1±205．7 16．3±9．2  

M－Ⅱ  10．3±3．3  8．3±3．1 346．3±103．1 19．2±7．5  

アムロシ■ビン   3．5±0．7  4．9±0．3 120．3±28．5  37．3±6．3  

2．食事の影響   

健康成人12例にカンデサルタン シレキセチル／アムロ   

ジピンとして8mg／5mg配合錠を食後投与した時、活性代   

謝物カンデサルタンのCmaxは絶食下投与と比較して約   

2．1倍（絶食下：78．9ng／mL、食後：160．Ong／mL）に、AUC   

は約1．2倍（絶食下：1117．1ng・h／mL、食後：1286．7ng・   

h／mL）に上昇した。アムロジピンのCmax及びAUCは変   

化を認めなかった。  

3．生物学的同等性   

健康成人にカンデサルタン シレキセチル／アムロジピン   

として8mg／5mg配合錠を投与し、各成分の併用投与と比   

較した時、絶食下及び食後のいずれの投与条件下でも両  



変化量ともに、8mg／5mg投与群は8mg／Omg投与群及び  
Omg／5mg投与群に比べ、又8mg／2．5mg投与群は8mg／Omg投与  
群に比べ有意な差が認められている。  

一般名：カンデサルタン シレキセチル  

（Candesartan Cilexetil）〔JAN〕  

化学名：（R5）－1－［（Cyclohcxyloxy）carbonyloxy］ethy1  

2－ethoxyト（［2’－（1H－tetraZOl－5－yl）biphenyl4－  

yl］mcthyl）－1jf－bcnzimidazole7－Carboxylate  

分子式：C。。f13。N606  

分子量：610．66  

性 状：カンデサルタンシレキセチルは白色の結晶又は結  

晶性の粉末である。ジメチルスルホキシドに極め  

て溶けやすく、ベンジルアルコールに溶けやすく、  

アセトン又は酢酸（100）にやや溶けやすく、メタノ  

ールにやや溶けにくく、アセトニトリル、エタノ  

ール（99．5）又はジエチルエーテルに溶けにくく、  

水にほとんど溶けない。   

アムロジピンベシル酸塩  

トラフ時坐位収縮期   トラフ時坐佗拡張期  
投与群  

血圧変化騒（mHg）   血圧変化量（mmHg）   

8mg／5mg  
（n＝101）   26．77±10．52   16．18±8．48   

8mg／2，5mg  
（n＝36）   －20．15±9．56   11．88±5．55   

8mg／Omg  
（n＝100）   －13．91±11．17   －7．79±8．19   

Omg／5mg  
（n＝99）   －19．91±10．71   11．23±7．06   

Omg／Omg  
（n＝36）   6．22±12．00   3．00±8．35  

（平均値±標準偏差）  

さらに、カンデサルタン シレキセチルとアムロジピンベ   

シル酸塩を併用投与注4）した長期投与試験（52週）でも、降   

任効果は持続し、作用の減弱はみられず、安定した血圧   

コントロールが得られている。   
注4）食前・食後を規定せず1日1回投与（【薬物動態】 3．生  

物学的同等性の項参照）  

【薬効薬理】  

1．降圧作用機序   
カンデサルタンシレキセチルの降任作用は、生体内で吸   

収過程において速やかに加水分解され括性代謝物カンデ   

サルタンとなり、主に血管平滑筋のアンジオテンシン1Ⅰ   

タイプ1（ATl）受容体においてアンジオテンシン11と括   

抗し、その強力な血管収縮作用を抑制することによって   

生ずる末梢血管抵抗の低下による。さらに、ATl受容体   

を介した副腎でのアルドステロン遊離に対する抑制作用   

も降任作用に一部関与していると考えられる。2～l）   

アムロジピンベシル酸塩はジヒドロビリジン系カルシウ   

ム括抗薬としての作用を示すが、作用の発現が緩徐で持   

続的であるという特徴を有する。   
ジヒドロビリジン系カルシウム括抗薬は膜電位依存性L   

型カルシウムチャネルに特異的に結合し、細胞内へのカ   

ルシウムの流入を減少させることにより、冠血管や末梢   

血管の平滑筋を弛緩させる。5）   

2．レニン・アンジオテンシン系に及ぼす影響6、」＝）   

高血圧症患者74例（本態性高血圧症56例、腎障害を伴う   

高血斥症患者18例）を対象に、カンデサルタン シレキセ   

チル1日1回1～12mgの反復投与試験の結果、血莱レニ   

ン活性、血膿アンジオテンシンⅠ濃度及び血膿アンジオ   

テンシンⅠⅠ濃度の上昇がみられている。  

【有効成分に関する理化学的知見】  

カンデサルタン シレキセチル  

化学構造式：  

○／＼ノNH2  

0〉CH3・①／SO3H   

及び鏡像異性休  

一般名：アムロジピンベシル酸塩  

（Amlodipine Besilate）〔JAN〕  

化学名：3－Ethy15mCthyl（4R5）一2［（2－Zmirx）ethoxy）rrx）thyl］  

4－（2－Chlorophcnylト6methylTl，4－dihydropyridine－  

3，5dicarboxylate m〇nDbenzcnesulfonate  

分子式∴C2。rI25CIN205・C6H60，S  

分子量：567．05  

性 状：アムロジピンベシル酸塩は白色～帯黄白色の結晶  

性の粉末である。メタノールに溶けやすく、エタ  

ノール（99．5）にやや溶けやすく、水に溶けにくい。  

メタノール溶液（1→100）は旋光性を示さない。  

【包装】  

配合錠LD：100錠（10錠×10）、140錠（14錠×10）、  

500錠（バラ、10錠×50）、700錠（14錠×50）  

1000錠（10錠×100）  

配合錠ⅠID：100錠（10錠×10）、140錠（14錠×10）、  

500錠（バラ、10錠×50）、700錠（14錠×50）  

1000錠（10錠×100）  
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