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薬価基準収載

日本標準商品分類番号
872399

カテーテル一体型・ストッパー装着済容器により、投与時の利便性が向上

アコーディオン方式の容器で、握りやすさと注入のしやすさを追求

スライド式ストッパーにより、カテーテルの過挿入を防止

逆流防止弁で、注入後の薬液の逆流を防止
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2.禁忌（次の患者には投与しないこと）
2.1 重篤な腎障害のある患者［9.2.1参照］
2.2 重篤な肝障害のある患者［9.3.1参照］
2.3 本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者［8.1参照］
2.4 サリチル酸エステル類又はサリチル酸塩類に対する過敏症の既往歴の　
　　ある患者［交 アレルギーを発現するおそれがある。］



メサラジン注腸1g「ケンエー」
潰瘍性大腸炎治療剤

Mesalazine Enema 1g ｢KENEI｣

メサラジンは、錠剤が一般的ですが、注腸剤は潰瘍性大腸炎における脾彎曲部から肛門部までの

病変部に対応する製剤として、錠剤と併用または単独で処方されています。

メサラジン注腸１ｇ「ケンエー」は、有効成分として日局メサラジンを１ｇ含有した注腸剤です。

カテーテル一体型の容器及びスライド式ストッパー装着済みカテーテルによる利便性の向上や、

カテーテル先端の逆流防止弁による薬液注入後の薬液の逆流防止など、患者のアドヒアランスの

向上に配慮した製剤です。

� カテーテル先端の
逆流防止弁� アコーディオン方式で

ワンプッシュ

� カテーテル一体型かつ
スライド式ストッパー装着済みの容器� スライド式ストッパー装着済みの容器

カテーテル及びストッパーがあらかじめ装着されているため、
薬液注入時の利便性が向上しました。
カテーテル一体型容器のため、接続部からの薬液漏れを防止します。
また、スライド式ストッパーにより、カテーテルの過挿入も防止できます。

アコーディオン方式なので、握り易く、全量を
ワンプッシュで注入できます。注腸時の逆流防
止に対応できるように、容器が容易に折り込め
るよう工夫された独特の方式になっています。

間質性肺疾患、心筋炎、心膜炎、胸膜炎、間質性腎炎、ネフローゼ症候群、腎機能低下、急性腎障害、再生不良性貧
血、汎血球減少、無顆粒球症、血小板減少症、肝炎、肝機能障害、黄疸、膵炎、 中毒性表皮壊死融解症（Toxic 
Epidermal Necrolysis：TEN）、皮膚粘膜眼症候群（Stevens-Johnson症候群）、薬剤性過敏症症候群、抗好中
球細胞質抗体（ANCA）関連血管炎

カテーテル先端のノズル部分に、逆流防止弁が
ついているので、注腸時の不快な薬液の逆流を
防ぎます。

重大な副作用（頻度不明）として以下の症状が現れることがあります。



1 個（100 mL）中
日局　メサラジン 1 g

酢酸ナトリウム水和物、ピロ亜硫酸ナトリウ
ム、エデト酸ナトリウム水和物、pH調節剤

有 効 成 分

添　加　剤

組成・性状

性　　 状

白色～微黄色の懸濁液で、放置するとき、
白色の沈殿物と無色～微黄色の上澄液に分
離し、この沈殿物は穏やかに振り混ぜると
き、再び容易に懸濁状となる。

効能・効果、用法・用量

薬効を裏付ける試験成績

効能・効果

潰瘍性大腸炎（重症を除く）
＜効能・効果に関連する注意＞
脾彎曲部より口側の炎症には効果が期待で
きない。

用法・用量
通常、成人には1日1個（メサラジンとして
1g）を、直腸内注入する。なお、年齢、症
状により適宜減量する。

●社内資料：メサラジン注腸１ｇ「ケンエー」の生物学的同等性について―放出試験―

●社内資料：メサラジン注腸 1 g「ケンエー」の薬効薬理試験―ラットの酢酸誘発潰瘍性大腸炎モデルに対する傷害の抑制効果―

メサラジン注腸 1 g「ケンエー」の放出挙動について、標準製剤と放出性を比較した結果、メサラジン注腸 1 g「ケ
ンエー」と標準製剤のいずれも15分以内に平均85％以上放出し、試験製剤の放出挙動は標準製剤と類似している
ことが確認されました。なお、試験液は水900mL、試験条件はパドル法により毎分50回転としています。

メサラジン注腸1g「ケンエー」の in vivo における潰瘍性大腸炎に対する効果について、ラットの酢酸誘発潰瘍
性大腸炎モデルに対する傷害の抑制効果を確認しました。
その結果、メサラジン注腸1g「ケンエー」及び標準製剤はメサラジンを投与しないコントロール群と比較して、
潰瘍面積が小さいことが確認されました。なお、メサラジン注腸1g「ケンエー」及び標準製剤を投与した群の潰
瘍面積値について、Studentのｔ検定を実施した結果、有意差が認められませんでした（95％CI：-14.72～
26.49mm2）。

（1）放出試験

（2）酢酸誘発潰瘍性大腸炎モデルに対する傷害の抑制効果（ in vivo 試験）

50
0

20

40

60

80

100

120

10 15 20

平
均
放
出
率
（
％
）

放出時間（分）

メサラジン注腸１g「ケンエー」 標準製剤（注腸剤、１g）

メサラジン注腸1g
「ケンエー」
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放出試験結果

各群における投与終了時の潰瘍面積値

標準製剤
（注腸剤、1g）
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■ A：コントロール　■B：メサラジン注腸 1g「ケンエー」　■C：標準製剤（注腸剤、1g）

A B C

試験方法

潰瘍作成方法
ラットの大腸に20vol％酢酸を用いて
潰瘍を作成した。

調製した被験物質を肛門から直腸投与
した。
潰瘍作成の当日を含めて 5日間（1日
2回、投与間隔は 4時間）とした。な
お、コントロール群については、投与
期間中は 1.2 w/v％CMC溶液のみを
投与した。
投与量は 1回あたり 3mL/kgとし、投
与日当日の体重を基準に毎回算出した。

評価方法
摘出した潰瘍の長径（mm）及び短径
（mm）を測定し、その積を潰瘍面積
（mm2）とした。

投与方法

コントロール
メサラジン注腸 1 g「ケンエー」
標準製剤（注腸剤、1 g）

65.77±10.04

潰瘍面積値（mm2）±標準誤差

mean±S.E.（n＝12）

mean（n＝12）

40.44± 6.88
46.32± 7.95

A
B
C



使用方法

・ストッパーの下部に指を
　合わせて持ちます。

・挿入の目安：4～6cm

５. 挿入時の容器の持ち方 ＊手を汚さないようにする方法

６. 挿入時の体位

【挿入時のご注意】

左記の持ち方で挿入しづらい場合は、
カテーテルの先端を持ってください。

同封のポリ袋を手にかぶせて
容器を持ってください。

ポリ袋を裏返すことで、手を汚さずに
廃棄することができます。

・必ず左腰を下にして横になって挿入してください。

例 1 例2 例3

７. 挿入と薬液の注入

・左腰を下にした体位で、肛門からカテーテルをゆっくり無理をせず慎重に
挿入します。
・薬液をゆっくりと注入してください。
　注入時間は1分程度が目安です。
　注入時に薬液がもれる可能性があります。必要に応じて防水シートなどを敷いてご使用ください。

・注入後、ゆっくりとカテーテルを抜き取ります。
・残液、使用した容器は廃棄し、再利用しないでください。

・挿入前に、再度、薬液がこぼれないように混ぜて、白い懸濁液としてください。
　キャップを外した状態で激しく振ったり、薬液ボトルを上にしてカテーテルの先端を下に向けたりすると、薬液がこ
　ぼれることがあります。

８. 下行結腸（脾彎曲）まで到達させる体位変換
＊体位変換は医師の指示のもと、必要に応じて行ってください。

・十分な効果を得るためには、注入した薬液をできるだけ長い時間大腸に保持しておくことが大切です。
・薬液を全量入れるとすぐに排出してしまう場合は、無理せず保持できる液量から開始してください。
次第に全量が注入できるようになります。

①左下（薬液を注入後、②～⑤の体位変換を行ってください） ⑤右下（最後に、右腰を下にして、1分間静止してください）

②腹ばい（腹ばいになり、1分間静止してください）

③左下（再び左腰を下にして、1分間静止してください）

④仰向け（仰向けになり、1分間静止してください）

※体位変換終了後は、
　楽な姿勢でおやすみください。

・カテーテルが入る長さには個人差があります。

・必ず横になって挿入してください。
・立った姿勢やトイレで座った姿勢での挿入は、直腸粘膜を傷つける可能性があります。

無理に挿入すると直腸粘膜を傷つけることがありますのでご注意ください。

3
4

5

5

3

4

直腸

肛門

メサラジン注腸1g「ケンエー」使用説明書
ご使用の前に必ずお読みください

・このお薬は光及び酸素の影響で分解されやすいため、脱酸素剤とともにアルミ袋に入っています。
・アルミ袋を開封したものは保存できません。
・上澄み液が変色したものは使用しないでください。
・ご使用直前にアルミ袋から取り出し、開封後は速やかにご使用ください。

・腸を刺激しないために

ご使用にあたって
・事前に排便を済ませておきましょう。ご使用後に便意をもよおすことがあります。
・注入した薬液を長時間大腸内に保持（排出せずに維持）するために、日常生活を妨げない入浴後や就寝前などに注入す
るのが一般的です。

１. ご使用前（必要に応じて行ってください） ２. スライド式ストッパーの使い方
ご使用方法

他のメサラジン注腸剤とは容器の形状や挿入までの準備が一部異なるのでご注意ください。

・事前の組み立てが不要

メサラジン注腸１ｇ「ケンエー」製品内容
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カテーテル（目盛入り）付

逆流防止弁付 スライド式
ストッパー付

薬液ボトル
（アコーディオン方式）

・注入時に薬液の逆流を防ぐ容器

カテーテルとスライド式ストッパーがあらかじめ装着され、黄色のキャ
ップで封がされています。

アコーディオン方式を採用することで１回で十分な量の薬液を注入でき、
さらに逆流防止弁により薬液注入後の薬液ボトルへの逆流を防ぎます。

３. 薬液の懸濁 ４. 容器の開栓

＊挿入する前に（必要に応じて行ってください） 【ご注意】
・まちがって目に入ったり、からだに付着した場合
　は、水で洗い流してください。
　それでも何かおかしいと感じたら、医師にご相談
　ください。
・薬液がシーツや下着などに付着するとしみになり
　ます。洗濯するなどすぐに洗い流してください。

・温度の上がり過ぎに注意

薬液が冷たいと腸を刺激することがありますの
で、冬などの室温が低い場合は、適温のお湯に
つけ、体温程度に温めてご使用ください。

・キャップを開封する前に容器を
よく振ってください。
よく振って混ぜ、白い懸濁液としてご使用
ください。白い沈殿物がお薬です。上澄み
液だけが先に出てしまうと、お薬が詰まっ
たり容器に残ったりすることがあります。

・スムーズに挿入する方法
挿入しづらい場合は、カテーテルのストッ
パーより先端の挿入部に潤滑剤（ワセリン、
オリーブ油等）を塗ってご使用ください。

・キャップの開栓
カテーテルをしっかり持ち、カテーテル
先端にある黄色のキャップを回すように
取りはずしてください。キャップを取り
はずす際は、薬液がこぼれないようにご
注意ください。

メサラジン注腸１ｇ「ケンエー」では、カテーテルが肛門内に過度に深く
挿入されないよう、ストッパーが装着されています。

アルミ袋から容器を取り出して加温する場合は、
温度の上がり過ぎにご注意ください。

・使用前に必ず目盛の4～6cmの間にストッパーがあること
カテーテルが肛門内に入りすぎると直腸粘膜を傷つけることがあるので、
必要に応じてストッパーをスライドさせて挿入深度を調整してください。
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  3  3

カテーテルに装着された
ストッパーをスライドさせ、
挿入深度を調整します。

1
挿入深度の調整

ストッパーの位置はカテーテル
の目盛の 4 から 6 が目安です。

左腰を下にして横になり、カテー
テルをストッパーの位置まで肛門
からゆっくりと挿入します。

直腸粘膜を傷つけるおそれがあるので、
慎重に挿入します。

5 挿入時の体位

※視聴により発生する通信料は
　視聴者のご負担となります。

メサラジン注腸1g「ケンエー」
使い方の動画はこちら

人差し指と中指を
アルミシール側の
ボトル面に、親指
と小指をカテーテ
ル側のボトル面に
添えます。

親指をアルミシー
ル側のボトル面に、
人差し指と中指を
カテーテル側のボ
トル面に添えます。

6 注入時の容器の持ち方
カテーテルを挿入後、薬液ボトルを持ちます。 アコー

患者が注入する場合

医療従事者が注入する場合
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➡➡➡➡➡
➡➡➡➡➡➡➡➡➡➡➡

キャップを取りはずす前に
容器をよく振り、薬液を懸
濁します。

2
薬液の懸濁

上澄み液だけが先に出てしま
うと、有効成分が詰まったり容
器に残ったりすることがあり
ます。

患者用使用説明書/ A4サイズ
（製品に同梱されています）

患者用指導箋/A5サイズ
（製品に同梱されておりません）



取扱い上の注意：アルミ袋開封後は速やかに使用して下さい。

本品はアコーディオン方式の薬液ボトルにカテーテルが一体になった製剤です。
薬液注入時の操作が特徴的で、アコーディオン方式の薬液ボトルを折り込みながら薬液を注入します。

カテーテル側のボ
トル面に添えた指
を支点に、人差し
指と中指を使って
薬液ボトルを折り
込むようにします。

カテーテル側のボ
トル面に添えた指
を支点に、親指を
使って薬液ボトル
を折り込むように
します。

7 薬液の注入
ーディオン方式の薬液ボトルを折り込みながら、薬液をゆっくりと注入します。　薬液を注入後、ゆっくりとカテーテルを抜き取ります。

注入後

注入後

支点支点支点

支点支点支点

➡➡➡➡➡➡➡➡

➡➡➡➡➡➡
➡➡➡➡➡➡➡➡➡

➡➡➡➡ ➡➡➡➡

カテーテル先端にある黄色
のキャップを回すように
取りはずします。

3
容器の開栓

ストッパーの下部に指を
合わせて容器を持ちます。

4
挿入時の容器の持ち方

サイズ

約
61
m
m

1 6 0mm
約2 3 6mm

1 6 0mm
約2 3 6mm

容器（本体）

3 0 6mm
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個装箱
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規 　 制 　 区 　 分

メサラジン注腸1 g「ケンエー」

872399
潰瘍性大腸炎治療剤

処方箋医薬品（注意－医師等の処方箋により使用すること） 3年

2020年 6月
2020 年 8月
室温保存

健栄製薬株式会社
23000 AMX 00180

Mesalazine Enema 1g「KENEI」

10.2 併用注意（併用に注意すること）
10.相互作用

　次の副作用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。
11.1 重大な副作用
11.1.1 間質性肺疾患（頻度不明）
　間質性肺疾患（好酸球性肺炎33）、肺胞炎34）、35）、 肺臓炎36）、間質性肺
炎37）等38）～40））が報告されているので、発熱、咳、呼吸困難、胸部Ｘ線

　異常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。
11.1.2 心筋炎 41）～43）、心膜炎 42）、44）～46）、胸膜炎 45）、46）（いずれも頻度
　不明）
　胸水、胸部痛、心電図異常等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。
11.1.3 間質性腎炎、ネフローゼ症候群 47 )、腎機能低下、急性腎障害（いず
　れも頻度不明）
［8.2参照］

11.副作用

9.1 合併症・既往歴等のある患者
9.1.1 サラゾスルファピリジンに対する過敏症のある患者
メサラジン錠をサラゾスルファピリジンでアレルギー症状がみられた患者
に投与したところ、国内の臨床試験で 39 例中 3 例（7.7%）1）、2）、5）、26）、
　外国において43例中 2例（4.7%）27）に同様のアレルギー症状が認められ
　た。そのため、サラゾスルファピリジンでアレルギー症状がみられた患者
　に本剤を投与する場合は注意すること。
9.2 腎機能障害患者
9.2.1 重篤な腎障害のある患者
　投与しないこと。腎障害がさらに悪化するおそれがある。［2.1参照］
9.2.2 腎機能の低下している患者（重篤な腎障害のある患者を除く）
排泄が遅延し副作用があらわれるおそれがある。［7.1、8.2参照］
9.3 肝機能障害患者
9.3.1 重篤な肝障害のある患者
　投与しないこと。肝障害がさらに悪化するおそれがある。［2.2参照］
9.3.2 肝機能の低下している患者（重篤な肝障害のある患者を除く）
代謝が遅延し副作用があらわれるおそれがある。［7.1、8.4参照］
9.5 妊婦
　妊婦又は妊娠している可能性のある女性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。メサラジンの動物実験（ラッ　
ト）では催奇形性は認められていない28）。
9.6 授乳婦
　治療上の有益性及び母乳栄養の有益性を考慮し、授乳の継続又は中止を検
　討すること。
9.7 小児等
　小児等を対象とした臨床試験は実施していない。
9.8 高齢者
　減量するなど慎重に投与すること。一般に生理機能（腎機能、肝機能等）
　が低下している。［7.1参照］

9.特定の背景を有する患者に関する注意

3.1 組成
3.組成・性状

潰瘍性大腸炎（重症を除く）
4.効能又は効果

脾彎曲部より口側の炎症には効果が期待できない。［16.8参照］
5.効能又は効果に関連する注意

通常、成人には 1日 1個（メサラジンとして 1 g）を、直腸内注入する。
なお、年齢、症状により適宜減量する。

6.用法及び用量

7.1 本剤をメサラジン経口剤と併用する場合には、メサラジンとしての総投
与量が増加することを考慮し、特に肝又は腎機能の低下している患者並び
に高齢者等への投与に際しては十分に注意すること。併用時に異常が認め
られた場合には、減量又は中止する等の適切な処置を行うこと。［9.2.2、
9.3.2、9.8参照］

7.用法及び用量に関連する注意

8.1 メサラジンにより過敏症状（発熱1）、腹痛2）～6）、下痢2）、4）、好酸球増
多7）等）が発現することがあり、また、潰瘍性大腸炎が悪化8）、9）するこ
とがあるため、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。［2.3参照］

8.2 メサラジン錠において、間質性腎炎10）～12）が報告されているため、投与
中はクレアチニン等の腎機能をモニターする等、患者の状態を十分に観察
すること。［9.2.2、11.1 .3参照］

8.3 再生不良性貧血13）、汎血球減少14）、無顆粒球症、血小板減少症15）～20）が
あらわれることがあるので、投与期間中は血液検査等を行うこと。［11.1.4
参照］

8.4 メサラジン錠において、肝炎21）～23）、肝機能障害、黄疸が報告されてい
るため、投与中はAST、ALT等の肝機能をモニターする等、患者の状態を
十分に観察すること。［9.3.2、11.1 .5参照］

8.5 膵炎24）、25）があらわれることがあるので、投与期間中は血清アミラーゼ
の検査等を行うこと。［11.1.6参照］

8.重要な基本的注意8.重要な基本的注意

3.2 製剤の性状

性　　状

外　　形
（容　器）

白色～微黄色の懸濁液で、放置するとき、白色の沈殿物と
無色～微黄色の上澄液に分離し、この沈殿物は穏やかに振
り混ぜるとき、再び容易に懸濁状となる。

1個（100 mL）中
日局　メサラジン 1 g

酢酸ナトリウム水和物、ピロ亜硫酸ナトリウム、エデト酸
ナトリウム水和物、pH調節剤

有効成分

添 加 剤

●アコーディオン方式　
●カテーテル（目盛入り）付　
●逆流防止弁付　
●スライド式ストッパー付

備　　考

約 236 mm

160 mm

●63 4 5

目盛り：3～ 7 cm（0.5 cm毎）

2.禁忌（次の患者には投与しないこと）
2.1 重篤な腎障害のある患者［9.2.1参照］
2.2 重篤な肝障害のある患者［9.3.1参照］
2.3 本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者［8.1参照］
2.4 サリチル酸エステル類又はサリチル酸塩類に対する過敏症の既往歴の
　　ある患者［交 アレルギーを発現するおそれがある。］

薬剤名等 臨床症状･措置方法 機序･危険因子

臨床検査値（尿量、
尿中ナトリウム、
カリウム及び塩素
イオン）の変動に
注意する。

骨髄抑制があらわ
れるおそれがある
30）。

利尿剤
　フロセミド
　スピロノラクト
　ン
　トリクロルメチ
　アジド等
ステロイド剤
　プレドニゾロン
　デキサメタゾン
　ベタメタゾン等

動物実験（ラット）
で、メサラジンの
大量投与（300mg/
kg）により、尿量
及びこれらイオン
の排泄増加がみら
れる29）。

アザチオプリン
メルカプトプリン

本剤は、チオプリ
ンメチルトランス
フェラーゼ活性を
抑制するなど、こ
れらの薬剤の代謝
を阻害するとの報
告がある31）、32）。



14.1.3 メサラジンは光及び酸素の影響で分解されやすいため、アルミ袋を
　開封したものは保存できない。［20.参照］
14.1.4 本品は白色～微黄色の懸濁液である。メサラジンは酸化により分解
　されやすく有色の分解物を生成するため、上澄液が無色～微黄色の範囲を
　超えて着色したものは使用しないこと。
14.2 薬剤投与後の注意
メサラジン又はその代謝物を含む尿は、次亜塩素酸塩を含有する漂白剤と
接触することにより赤褐色に変色することがある。

血
漿
中
メ
サ
ラ
ジ
ン
濃
度

0
0 1 2 3 6

投与後の時間（hr）
24

0.5

1.0

1.5

2.0
（µg/mL）

メサラジン注腸 1 g「ケンエー」

ペンタサ注腸 1 g

Mean±S.D., n=49

判定パラメータ

血漿中濃度並びにAUC、Cmax等のパラメータは、被験者の選択、体液
の採取回数・時間等の試験条件によって異なる可能性がある。

（Mean±S.D., n＝49，T1/2；※1：n＝47，※2：n＝46）

AUC 0-24
(µg･hr/mL)

10.81±6.91 1.12±0.54 2.5±1.8 6.3±3.6※1

10.21±5.82 1.14±0.51 2.5±1.8 6.1±3.8※2

Cmax
(µg/mL)

Tmax
(hr)

T 1/2
(hr)

参考パラメータ

メサラジン注腸
1 g「ケンエー」

ペンタサ注腸
1 g

16.薬物動態
16.1 血中濃度
16.1.1 単回投与
　潰瘍性大腸炎患者9例にメサラジン注腸剤100mL（メサラジンとして 1 g
　含有）を単回経直腸投与したとき、血漿中未変化体及び代謝物であるN-ア
セチルメサラジン（アセチル体）は投与後3時間にそれぞれ0.35µg/mL
（中央値、範囲0.1～1.77µg/mL）及び0.55µg/mL（中央値、範囲0.33～
1.49µg/mL）の最高血漿中濃度に達した（外国人データ）52）。

16.1.2 生物学的同等性試験
　メサラジン注腸 1 g「ケンエー」とペンタサ注腸 1 gを、クロスオーバー法
によりそれぞれ 1個（メサラジンとして 1 g ）健康成人男子に絶食単回直
　腸投与して血漿中未変化体濃度を測定し、得られた薬物動態パラメータ
（AUC、Cmax）について90%信頼区間法にて統計解析を行った結果、log
（0.80）～ log（1.25）の範囲内であり、両剤の生物学的同等性が確認され
た53）。

17.臨床成績
17.1 有効性及び安全性に関する試験
17.1.1 ステロイド注腸剤との比較試験（海外第Ⅲ相試験）
　デンマークの 7施設で活動期の軽～中等症の潰瘍性大腸炎患者を対象に、
　プレドニゾロン注腸剤との二重盲検比較試験（解析症例114例）が実施さ
　れた。メサラジン注腸剤の用量は1 g /100mL、プレドニゾロン注腸剤は
25mg/100mLで 1日 1回、4週間投与した56）。

16.4 代謝
　メサラジンは全身に分布するN-アセチルトランスフェラーゼによって生体
　内でアセチル体に代謝される54）。
16.5 排泄
　潰瘍性大腸炎患者 9例にメサラジン注腸剤 100 mL （メサラジンとして 1 g
含有）を単回経直腸投与したときの投与後48時間までの排泄率は、尿中で
は未変化体は検出せず、アセチル体が35%（中央値、範囲20～79%）であ
　り、糞中では未変化体が26%（中央値、範囲18～43%）、アセチル体が 2 %
（中央値、範囲0.1～ 6 %）であった（外国人データ）52）。
16.8 その他
99mTcで標識したメサラジン注腸剤 1 g/100mLを健康成人 8 名に経直腸投
与したときの腸内での最遠到達部位と移行量を調べた。1名では直腸と S
状結腸に滞留し、7名では脾彎曲部まで達し、そのうち 4名は横行結腸ま
で到達した（外国人データ）55）。［5.参照］

11.1.4 再生不良性貧血、汎血球減少、無顆粒球症、血小板減少症（いずれ
　も頻度不明）
［8.3参照］
11.1.5 肝炎、肝機能障害、黄疸（いずれも頻度不明）
　肝炎、AST、ALT、γ- GTPの上昇等を伴う肝機能障害、黄疸があらわれ
　ることがある。［8.4参照］
11.1.6 膵炎（頻度不明）
［8.5参照］
11.1.7 中毒性表皮壊死融解症（Toxic Epidermal Necrolysis：TEN）
（頻度不明）、皮膚粘膜眼症候群（Stevens-Johnson症候群）（頻度不明）
11.1.8 薬剤性過敏症症候群（頻度不明）
　初期症状として発疹、発熱がみられ、更に肝機能障害、リンパ節腫脹、白
　血球増加、好酸球増多、異型リンパ球出現等を伴う遅発性の重篤な過敏症
　状があらわれることがある。なお、ヒトヘルペスウイルス 6（HHV-6）等の
　ウイルスの再活性化を伴うことが多く、投与中止後も発疹、発熱、肝機能
　障害等の症状が再燃あるいは遷延化することがあるので注意すること。
11.1.9 抗好中球細胞質抗体（ANCA）関連血管炎（頻度不明）
　発熱、倦怠感、関節痛、筋痛等の全身症状や、皮膚（紅斑、紫斑）、肺（血痰）、
　腎臓（血尿、蛋白尿）等の臓器症状があらわれることがある。
11.2 その他の副作用

14.適用上の注意

皮　膚

1 %以上 0.01～1%未満 頻度不明0.01%未満

発疹、丘疹、
蕁麻疹、紅斑

脱毛48） そう痒感

腎　臓

血　液

その他

尿着色注1） クレアチニ
ン・尿中NAG
・尿中ミクロ
グロブリン
の上昇・尿
蛋白等の腎
機能異常

白血球減少、
貧血、好酸
球増多7）

頭痛 発熱、浮腫、
全身倦怠感、
めまい、末
梢神経障害
51）、肛門部
位 痛、肛
門部位のか
ゆみ、不快
感、便意切
迫、胸部痛、
頚部痛、CRP
上昇

CK上昇注1） 筋肉痛、関
節痛、ルー
プス様症候
群49）、50）

消化器

肝　臓

食欲不振、
口内炎、便
の変色（黒
色等）

下痢、腹痛、
嘔気、嘔吐

血便注1）、下
血注1）、アミ
ラーゼ上昇、
腹部膨満感
注1）、便秘注1）、
粘液便注1）

AST・ALT・
γ-GTP・Al-P
・ビリルビン
の上昇等の
肝機能異常

副作用頻度は、国内のペンタサ錠250mg・500mgの臨床成績及び市販後
調査結果、又は外国における市販後調査結果（経口剤、注腸剤、坐剤を区
別していない）
注1）国内でペンタサ錠250mg・500mgにおいて認められた副作用

14.1 薬剤交付時の注意
14.1.1 本剤はポリエチレン製の容器に入った液剤で、脱酸素剤とともにア
　ルミの袋に入っている。 使用直前に袋から取り出して使用するよう患者に
　指導すること。［20.参照］
14.1.2 使用方法
（1）アルミ袋から取り出し、カテーテルの目盛りを目安にして、ストッパー
をスライドさせ挿入深度を合わせ、容器をよく振る。

（2）カテーテルをしっかり持ち、キャップを回すように取りはずす。
（3）左側臥位になり、カテーテルをストッパーの位置まで肛門からゆっくり
と挿入する（直腸粘膜を傷つけるおそれがあるので、慎重に挿入するこ
と）。

（4）カテーテルを挿入後、薬液をゆっくりと注入する。
（5）薬液を注入後、ゆっくりとカテーテルを抜き取る。

＊

＊＊
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（1）有効性
　臨床判定及び S 状結腸鏡判定を総合した概括判定において、寛解又は改善
率はメサラジン群77%、プレドニゾロン群72%であり、両薬剤間の有効性
は同等であった。
（2）安全性
本臨床試験に参加した123例において、メサラジン群13例（21.3%）、プ
レドニゾロン群 6例（9.7%）に副作用が報告されたが、この差異は統計学
的に有意ではなかった。 メサラジン群で発現した副作用では腹部膨満及び
仙痛が各 3例（4.9%）と高頻度であった。
17.1.2 用量（濃度）比較試験（海外第Ⅱ相試験）
アメリカの18施設で活動期の軽～中等症の潰瘍性大腸炎患者を対象に、プ
ラセボ対照の二重盲検比較試験（解析症例計287例）が実施された。メサラジ

　ン注腸剤の用量は1、2、4 g/100mL注）で、1日 1回、8週間投与した57）。
（1）有効性
　・医師による概括判定
改善効果を認めた患者がプラセボ群では27%であったのに対し、1 g/100mL
　群では67%、2 g/100mL群では65%、4 g/100mL群では75%であり、いず
　れの用量でもプラセボに対し有意に高い治療効果を示した。しかし、メサ
　ラジン注腸剤群間での有意な差は認められなかった。
　・内視鏡スコア
　プラセボ群では1.8ポイントの改善であったのに対し、 1 g/100mL群では
5.8ポイント、2g/100mL群では5.9ポイント、4g/100mL群では6.4ポイン

　トの改善といずれも有意な改善効果を示した。しかし、メサラジン注腸剤
　群間には有意な差は認められなかった。
（2）安全性
　副作用がプラセボ群で10%に見られたのに対し、メサラジン注腸剤群では
14%であり、用量依存的な変動も認められなかった。
注）本剤の承認用量は1日1個（メサラジンとして1 g）である。

18.薬効薬理
18.1 作用機序
　メサラジンの主な作用機序として炎症性細胞から放出される活性酸素を消
去し、炎症の進展と組織の障害を抑制すること、及びロイコトリエンB4
（LTB4）の生合成を抑制し、炎症性細胞の組織への浸潤を抑制することが考
　えられる58）。
18.2 活性酸素に対する作用
　in vitro においてフリーラジカル（DPPHL）還元作用、 過酸化水素消去作
用、次亜塩素酸イオン消去作用、過酸化脂質抑制作用（in vitro、in vivo）
　が認められた58）。
18.3 LTB4に対する作用
　ラット好中球でのLTB4生合成を抑制した（in vitro）58）。
18.4 動物モデルに対する効果
18.4.1 ラットの酢酸誘発潰瘍性大腸炎モデルにおいてメサラジンの注腸投
　与をしたところ、6.25mg/kgから有意な潰瘍面積の抑制効果が認められ
た59）。

18.4.2 ラットのTNBS誘発大腸炎モデルにおいてメサラジンの注腸投与を
　したところ、25.0mg/kgで有意な障害抑制効果が認められた60）。

CO2HH2N

OH

19.有効成分に関する理化学的知見
　一般的名称：メサラジン（Mesalazine）［JAN］
　化　学　名：5-Amino-2-hydroxybenzoic acid
　分　子　式：C7H7NO3
分　子　量：153.14
　融　　　点：270～275℃（分解）
　性　　　状：本品は白色、淡灰色又は帯赤白色の結晶又は結晶性の粉末で
　　　　　　　ある。
　　　　　　　本品は水に極めて溶けにくく、エタノール（99.5）にほとん
　　　　　　ど溶けない。

　　　　　　　本品は希塩酸に溶ける。
分 配 係 数：0.03（pH3～9、水‐オクタノール系）
　化学構造式：

20.取扱い上の注意
　アルミ袋開封後は、速やかに使用すること。［14.1.1、14.1 .3参照］

22.包装
100mL［ボトル（アルミ袋内に脱酸素剤入り）］× 7
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