
2. 禁忌（次の患者には投与しないこと）
2.1 腎機能障害、肝機能障害、血液障害、心不全、潰瘍性
大腸炎のある患者及び放射線療法後間もない患者［症状
の悪化及び重篤な副作用があらわれることがある。］
［8.2、 9.2.1、 9.2.2、 9.3.1、 9.3.2、 11.1.3、 11.1.4 
参照］
2.2 金製剤による重篤な副作用の既往のある患者［再投与
により重篤な副作用を起こすおそれがある。］
2.3 キレート剤（D-ペニシラミン）を投与中の患者［10.1 
参照］
2.4 妊婦又は妊娠している可能性のある女性及び授乳婦
［9.5、 9.6 参照］

3. 組成・性状
3.1 組成

販売名 有効成分 添加剤

シオゾール
注 10mg

1 管（1mL）中
日局 金チオリンゴ
酸 ナ ト リ ウ ム 　
10mg

1 管（1mL）中
ベンジルアルコール　
9mg
イノシトール　30mg
塩酸、水酸化ナトリウム

シオゾール
注 25mg

1 管（1mL）中
日局 金チオリンゴ
酸 ナ ト リ ウ ム 　
25mg

1 管（1mL）中
ベンジルアルコール　
9mg
イノシトール　30mg
塩酸、水酸化ナトリウム

3.2 製剤の性状

販売名 性状 pH
浸透圧比

（生理食塩液に
対する比）

シオゾール
注 10mg

無色～黄色の透
明の液である。 6.0～7.0 約 1

シオゾール
注 25mg

無色～黄色の透
明の液である。 6.0～7.0 約 1

4. 効能又は効果
関節リウマチ

5. 効能又は効果に関連する注意
活動性の関節リウマチに対してのみ投与を考慮すること。
また、一定期間の非ステロイド性抗炎症剤による治療で十
分効果が認められないか、治療にもかかわらず疾患が進行
性である場合には、投与開始を考慮することが望ましい。

6. 用法及び用量
下記の方法により、本剤を金チオリンゴ酸ナトリウムとし
て 10mg から増量、毎週もしくは隔週に 1 回筋肉内注射す
るが、この間に効果発現をみた場合には適当な最低維持量
の投与を維持する。
1） 徐々に増量する方式
第 1～4週 1回 10mg
第 5～8 週 1 回 25mg
第 9～12 週 1 回 50mg
第 13 週以降 1回 50mg　場合によっては 100mg

2） 比較的急速に増量する方式 
初期量 1回 10mg
2 週間目 1回 25mg 
3 週間目以降 1回 50mg　場合によっては 100mg

ただし、上記の用法・用量は大体の基準を示すものであり、
年齢、体重、体質および症状に応じて適宜増減する。

7. 用法及び用量に関連する注意
毎週 1回 10mg 又は 25mg、あるいは 2週に 1回 25mg の継
続投与でも同様に有効であり、副作用も軽く有用であると
の報告がある1）。

8. 重要な基本的注意
8.1 投与開始に先立ち主な副作用について患者に説明すると
ともに、皮膚症状（そう痒感、皮疹）、口腔粘膜症状（金属
臭・味、口内炎、舌炎）、出血傾向（皮下出血、その他）、
呼吸器症状（乾性咳嗽、労作時の息切れ）、視力障害、消化
器症状等異常が認められた場合には、速やかに主治医に連
絡するよう指示することが望ましい。
8.2 本剤投与中は、定期的に血液検査（赤血球数、白血球数、
白血球分画及び血小板数等）、肝機能検査〔AST・ALT、
Al-P 等〕、腎機能検査及び尿検査（尿蛋白、尿沈渣等）を
行うことが望ましい。［2.1、 9.2.1 、 9.2.2 、 9.3.1 、 
9.3.2、 11.1.3、 11.1.4 参照］

9. 特定の背景を有する患者に関する注意
9.1 合併症・既往歴等のある患者
9.1.1 金製剤による副作用の既往のある患者（重篤な副作用
の既往のある患者を除く）
9.1.2 蕁麻疹、乾癬等慢性皮疹のある患者
症状を悪化させるおそれがある。
9.1.3 薬物過敏症の既往のある患者
重篤な過敏症を起こすおそれがある。
9.2 腎機能障害患者
9.2.1 腎機能障害のある患者
投与しないこと。症状の悪化及び重篤な副作用があらわれ
ることがある。［2.1、 8.2、 11.1.4 参照］
9.2.2 腎疾患の既往歴のある患者
腎症状を悪化させるおそれがある。［2.1、 8.2、 11.1.4 参
照］
9.3 肝機能障害患者
9.3.1 肝機能障害のある患者
投与しないこと。症状の悪化及び重篤な副作用があらわれ
ることがある。［2.1、 8.2 参照］
9.3.2 肝疾患の既往歴のある患者
肝症状を悪化させるおそれがある。［2.1、 8.2 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投与しないこ
と。本剤は胎盤を通過することが報告されている2）。ま
た、動物実験（ウサギ）では催奇形作用が認められてい
る3）。［2.4、 16.3.2 参照］
9.6 授乳婦
本剤投与中は授乳を避けさせること。母乳中へ移行し乳児
の機能障害を引き起こす可能性がある。［2.4、 16.3.3 参
照］
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9.7 小児等
9.7.1 小児等
小児等を対象とした臨床試験は実施していない。

9.7.2 低出生体重児、新生児
外国において、ベンジルアルコールの静脈内大量投与（99
～234mg/kg）により、中毒症状（あえぎ呼吸、アシドーシ
ス、痙攣等）が低出生体重児に発現したとの報告がある。
本剤は添加剤としてベンジルアルコールを含有している。

9.8 高齢者
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。生理機能が低下していることが
多く、副作用があらわれやすい。

10. 相互作用
10.1 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
D-ペニシラミン
メ タ ル カ プ タ
ーゼ

［2.3 参照］

併用により、重篤な
血液障害を起こす
おそれがある4）。

機序は不明
両者に血液障害の
作用がある。

10.2 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

免疫抑制剤 併用により、血液障
害発生の可能性が
高まる。

機序は不明
両者に血液障害の
作用がある。

11. 副作用
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 ショック、アナフィラキシー（頻度不明）
そう痒、発汗、 血管浮腫、呼吸困難等があらわれることが
ある。

11.1.2 皮膚粘膜眼症候群（Stevens-Johnson 症候群）（0.1%
未満）、剥脱性皮膚炎（0.1～5%未満）
皮膚粘膜眼症候群、剥脱性皮膚炎（初期症状：そう痒感、
皮疹等）があらわれることがある。

11.1.3 再生不良性貧血、血小板減少、白血球減少（0.1～5%
未満）、無顆粒球症（0.1%未満）、赤芽球癆（頻度不明）
［2.1、 8.2 参照］

11.1.4 ネフローゼ症候群（膜性腎症等）（頻度不明）
［2.1、 8.2、 9.2.1、 9.2.2 参照］

11.1.5 間質性肺炎、肺線維症（0.1%未満）、好酸球性肺炎
（頻度不明）
本剤投与中に重篤な間質性肺炎があらわれることがあるの
で、乾性咳嗽、呼吸困難等の症状がみられた場合は、速や
かに胸部X線検査を実施し、間質性肺炎が疑われる場合に
は、直ちに本剤の投与を中止し、副腎皮質ホルモンを投与
するなど適切な処置を行うこと5）。

11.1.6 気管支炎、気管支喘息発作の増悪（0.1%未満）
11.1.7 大腸炎（ときに劇症）（頻度不明）
11.1.8 角膜潰瘍、網膜出血（0.1%未満）
11.1.9 脳症、末梢性神経障害（頻度不明）、ミオキミア （0.1%
未満）
脳症（錯乱、傾眠、痙攣等）、末梢性神経障害（多発性神経
炎）、ミオキミアがあらわれることがある。

11.2 その他の副作用
5%以上又は頻

度不明 0.1～5%未満 0.1%未満

皮膚・粘膜
そう痒感、皮
疹、皮膚炎、
脱毛、口内炎、
舌炎

色素沈着、結
節性紅斑

血液 好酸球増多

腎臓
蛋白尿、血尿
等の腎障害、
腎炎

肝臓
黄疸、AST上
昇 、 ALT 上
昇、Al-P 上昇

消化器
食欲不振、悪
心・嘔吐、上
腹部痛、消化
管出血、下痢

5%以上又は頻
度不明 0.1～5%未満 0.1%未満

眼 結膜炎、角膜
金沈着症

亜硝酸塩様
反応

注射直後の顔
面潮紅、めま
い、たちくら
み、霧視、発
汗、悪心・嘔
吐、衰弱感
重症の場合は
失神、脈拍減
少、舌の肥厚、
呼吸困難

その他
浮腫、しびれ
感、関節炎の
増悪、発熱

13. 過量投与
金製剤による中毒症状があらわれた場合には、次の処置を
考慮すること。
・直ちに投薬を中止する。
・軽～中等度の皮膚粘膜症状にはステロイド外用剤の使用
・ 重症の場合ステロイド剤の全身投与（プレドニゾロン 1
日 10～40mg を分割投与）

・ 肺合併症やその他の合併症には、ステロイド剤の大量投
与（プレドニゾロン 1日 40～100mg を分割投与）を行う
が、効果不十分の場合にはBAL等の投与も考える。

14. 適用上の注意
14.1 薬剤投与時の注意
14.1.1 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。
・神経走行部位を避けるよう注意すること。
・ 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。

14.1.2 本剤の投与後少なくとも 10 分間は安静に保ち、観察
を十分に行うこと。

15. その他の注意
15.2 非臨床試験に基づく情報
類似化合物（金チオグルコース）をマウスに 400mg/kg 1
回腹腔内に投与したところ、対照群に比較して肥満及び肥
満に引き続く乳腺腫瘍発生増加が認められたとの報告があ
る。

16. 薬物動態
16.1 血中濃度
16.1.1 健康成人
健康成人男性 4 例に金チオリンゴ酸ナトリウム 10mg を筋肉内
注射した時の薬物動態パラメータを以下に示す6）（外国人による
データ）。

表 16-1 薬物動態パラメータ（単回筋注時）

投与量
（mg） n

AUC0-∞

（μg・
日/mL）

T1/2

（日）

CLtot

（mL/kg/
日）

Vd

（L/kg）

10 4 9.17±1.90 25.11 7.0±0.6 0.26±0.05
（測定法：原子吸光分析法）（mean±S.D.）

16.1.2 関節リウマチ患者
関節リウマチ患者 16 例に金チオリンゴ酸ナトリウム 25 ㎎、7例
に 10 ㎎を筋肉内注射した時の血漿中濃度推移を以下に示す7）。

図 16-1 単回投与時の血清中濃度
16.3 分布
16.3.1 血液－脳関門通過性
通過し難い8）（外国人によるデータ）。
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16.3.2 血液－胎盤関門通過性
通過する。妊娠期間を通して毎月 100mg の投与を受けた患者
で、分娩 3 日前に最終投与後、出産時臍帯血清中濃度は
2.3μg/mLで、そのときの母親の血清中濃度は 3.9μg/mLであ
った2）（外国人によるデータ）。［9.5 参照］

16.3.3 母乳中への移行
授乳中の 29 歳の患者に総量 135mg の類似化合物（金チオグルコ
ース）を投与したときの母乳中濃度は 8.64μg/mL であった9）。
［9.6 参照］

16.3.4 その他
血漿蛋白結合率：95%がアルブミンと結合する10）（外国人による
データ）。

16.4 代謝
投与された金塩は速やかに金成分と有機成分に分離され、異なっ
た代謝を受けると考えられる11）（ラット、ウサギ）。

16.5 排泄
金維持療法中の関節リウマチ患者で、金製剤の最終投与後の尿
中、糞中の合計金排泄率は、1週目に 39%、追加投与が行われな
いと、2 週目に 16%、3 週目に 12%、4 週目に 10%であった。個
人差が大きいが約 70%は尿中に、30%は糞中に排泄される10）（外
国人によるデータ）。

17. 臨床成績
17.3 その他
17.3.1 3 ヵ月以上投与した関節リウマチ患者 107 例について、 ラ
ンスバリー指数を指標とした最終改善率は 67.3%（72 例）であ
った12）。

17.3.2 ランスバリー指数の経時変化は、投与開始時平均ランスバ
リー指数 76.8%が 1ヵ月後 67.2%と有意に改善し、6ヵ月後には
43.9%まで改善した12）。

18. 薬効薬理
18.1 作用機序
ラットアジュバント関節炎に対する効果、免疫反応に対する影
響、マクロファージや多核白血球の貪食能抑制作用、リソソーム
に対する作用などが報告されているが、作用機序に関する確定的
な報告はない13）。

19. 有効成分に関する理化学的知見
一般的名称 ：金チオリンゴ酸ナトリウム

（Sodium Aurothiomalate）
化学名 ： R1,R2=Na,H

Monogold monosodium monohydrogen（2RS）-
2-sulfidobutane-1,4-dioate
R1,R2=Na
Monogold disodium（2RS）-2-sulfidobutane-1,4- dioate

分子式 ： C4H3AuNa2O4S と C4H4AuNaO4S との混合物
分子量 ： 390.08、368.09
性 状 ：白色～淡黄色の粉末又は粒である。

水に極めて溶けやすく、エタノール（99.5）にほとんど
溶けない。
吸湿性である。
光によって緑色を帯びた淡黄色となる。

化学構造式 ：

p H ： 1.0g を水 10mLに溶かした液の pHは 5.8～6.5 である。

20. 取扱い上の注意
20.1 光によって変化し着色することがあるので注意すること。
20.2 開封後は、なるべく短時間で使用するか、又は再度遮光紙で
覆い、個装箱に入れた状態で保存すること。

22. 包装
〈シオゾール注 10mg〉

1mL×10 管（ガラスアンプル）
〈シオゾール注 25mg〉

1mL×10 管（ガラスアンプル）
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24. 文献請求先及び問い合わせ先
高田製薬株式会社 文献請求窓口
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26. 製造販売業者等
26.1  製造販売元
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