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略号及び用語の定義 

略号 定義

ADME 
Absorption, distribution, metabolism and 
excretion

吸収、分布、代謝及び排泄 

AUC Area under the concentration-time curve 血漿中濃度－時間曲線下面積 
BCRP Breast cancer resistance protein 乳癌耐性蛋白 
C Celsius 摂氏

CHO Chinese hamster ovary チャイニーズハムスター卵巣 
Cmax Maximum observed plasma concentration 最高血漿中濃度 
CYP Cytochrome P450 チトクロム P450 
DPP-4 Dipeptidyl peptidase 4 ジペプチジルペプチダーゼ4 
GLP-1 Glucagon-like peptide 1 グルカゴン様ペプチド1 
HbA1c Hemoglobin A1c ヘモグロビン A1c 
hERG Human ether-a-go-go-related gene ヒト ether-a-go-go 関連遺伝子 
hOAT Human organic anion transporter ヒト有機アニオントランスポーター

hOCT Human organic cation transporter ヒト有機カチオントランスポーター

IC50 50% inhibitory concentration 50%阻害濃度

Ki Inhibition constant 阻害定数 
MATE Multidrug and toxin extrusion －

OATP Organic anion transporting polypeptide 有機アニオン輸送ポリペプチド

P-gp P-glycoprotein P-糖蛋白

QT QT interval QT 間隔 
QTc QT interval corrected for heart rate 補正 QT 間隔

RH Relative humidity 相対湿度

SULT Sulfotransferase 硫酸転移酵素

UGT Uridine diphosphate-glucuronosyltransferase UDP-グルクロン酸転移酵素 
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1.5.1 起原又は発見の経緯 

オマリグリプチン（以下、MK-3102）は新規特徴を有するジペプチジルペプチダーゼ4（以下、

DPP-4）の選択的阻害剤であり、 年に Merck Sharp & Dohme Corp., a subsidiary of Merck & Co., 

Inc., Whitehouse Station, N.J.,U.S.A.が創製した。 

DPP-4阻害剤は血糖依存的な作用により低血糖リスクが低く、体重増加をきたさない特徴を有

する経口血糖降下剤である。MK-3102の臨床開発を検討した当時、連日投与の DPP-4阻害剤はそ

の良好な有効性、安全性及び忍容性により速やかに臨床現場に受け入れられ、経口血糖降下剤の

有用な薬剤クラスとしての臨床的位置付けを確立しようとしていた。また MK-3102は、非臨床試

験成績より、連日投与の DPP-4阻害剤と同様に有効で良好な安全性プロファイルを有することが

期待された。 

一般的に慢性疾患患者の長期治療に対するアドヒアランスは低く、先進国では平均約50%であ

ると報告されている[資料5.4: 1]。2型糖尿病治療において、患者が多く訴えるアドヒアランス低下

の要因として、低血糖、体重増加、消化器症状等の経口血糖降下剤の副作用が知られている[資料

5.4: 2] [資料5.4: 3] [資料5.4: 4]。また、服薬錠数の多さ（複数の併用治療）及び服薬回数の多さも、

経口血糖降下剤に対するアドヒアランスを大きく低下させる要因である[資料5.4: 5] [資料5.4: 6] 

[資料5.4: 7] [資料5.4: 8] [資料5.4: 9]。経口血糖降下剤のアドヒアランスは、血糖コントロールだけ

でなく国や患者の経済的負担の主要な要因である疾患の転帰及び医療機関受診の頻度にも影響す

ることから[資料5.4: 10] [資料5.4: 11] [資料5.4: 12]、アドヒアランスの向上が2型糖尿病治療の重要

な課題となっている。 

MK-3102は、動物モデルで特徴的な長い消失半減期が確認され、ヒトで週1回投与が可能な薬剤

であることが示唆された。簡便な週1回投与の特徴を有する有効かつ安全な経口血糖降下剤は、2

型糖尿病治療の障害となる低いアドヒアランスに対して、解決の選択肢となることが期待された。 

 

1.5.2 開発の経緯 

MK-3102の臨床開発プログラムは 年より Merck Sharp & Dohme Corp., a subsidiary of Merck 

& Co., Inc., Whitehouse Station, N.J.,U.S.A.が海外で開始した。MK-3102の開発は、 、 、日

本及び で の適応症取得を目指して進められている。本承認申請時点（2014

年11月）において、海外で MK-3102の製造販売承認を申請中の地域はなく、本邦が世界で最初の

申請国となる。 

MK-3102の開発の経緯図を[図1.5: 1]に示す。海外の開発状況は[1.5.2.4 項]に示す。 
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1.5.2.1 品質の概要 

本剤は、有効成分としてオマリグリプチンを12.5 mg 又は25 mg 含有するフィルムコーティング

錠である。 

原薬の安定性試験として、長期保存試験（25°C /60%RH）18ヵ月間及び加速試験（40°C /75%RH）

6ヵ月間の結果が得られている。いずれの条件でも保存期間中に著しい分解は認められていない。

本結果に基づき、本品のリテスト期間を室温で24ヵ月と設定した[2.3.S.7 項]。 

一方、製剤については、長期保存試験（25°C /60%RH）18ヵ月間及び加速試験（40°C /75%RH）

6ヵ月間の結果が得られている。長期保存試験及び加速試験の結果に基づき、本剤の有効期間を室

温で29ヵ月と設定した[2.3.P.8 項]。 

なお、継続中の長期保存試験の結果に基づき、今後、リテスト期間及び有効期間を延長する予

定である。 

 

1.5.2.2 非臨床の概要 

1.5.2.2.1 薬理試験 

MK-3102の臨床開発を裏付けるため、種々の in vitro 及び in vivo 非臨床薬理試験を実施してそ

の生理化学的特徴を明らかにし、2型糖尿病治療薬としての可能性を評価した。効力を裏付ける薬

理試験では、in vitro で種々の動物種の DPP-4に対する MK-3102の親和性を検討し、さらに in vivo

で MK-3102による耐糖能改善効果及び DPP-4阻害活性を評価した。副次的薬理試験では、MK-3102

の標的外分子に対する作用を評価した。これらの試験より、MK-3102は、ヒト DPP-4に対する競

合的及び可逆的阻害剤［50%阻害濃度（IC50）= 1.6 nM、阻害定数（Ki）= 0.8 nM］で、かつ DPP-4

に対して高い選択性を有し（他のジペプチジルプロテアーゼの60,000倍超の選択性）、標的外分子

及びイオンチャネルに明らかな影響を及ぼさないことが示された。また、マウスを用いた試験で

は血糖降下作用及び DPP-4阻害作用が示された。 

安全性薬理試験では、MK-3102の心血管系、呼吸器系及び中枢神経系への影響を in vitro 及び in 

vivo で評価した。MK-3102はヒト ether-a-go-go 関連遺伝子（hERG）電流に対して弱い阻害作用を

示した（IC50 = 105 μM）。テレメトリーを装着した覚醒イヌの心血管系及び呼吸器系評価では、

MK-3102 75 mg/kg の経口投与により QTc 及び QT 間隔の延長（それぞれ+8%及び+13%）、並びに

平均血圧の低下がみられた。呼吸数、呼吸深度及び体温への影響はみられなかった。この試験の

無影響量は10 mg/kg（Cmax = 37 μM）であった。ラットの中枢神経系評価では、MK-3102 2及び

10 mg/kg を投与したところ、被験物質に関連した影響はみられなかった。500 mg/kg では全般的

に運動性及び活動性の低下を示す被験物質に関連した変化がみられた。この試験の無影響量は

10 mg/kg（Cmax = 43 μM）であった。 

 

1.5.2.2.2 薬物動態試験 

MK-3102の非臨床薬物動態及び代謝試験は、毒性試験に用いられた種々の動物種を用いて実施

した。また、ヒトにおける MK-3102の血漿蛋白結合、血球移行性、代謝及び排泄について検討し

た。 
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ラット及びイヌに経口投与したとき、MK-3102の吸収は速やかで、絶対的経口バイオアベイラ

ビリティは約100%であったことから、MK-3102はほぼ完全に吸収され、初回通過効果をほとんど

受けないことが示唆された。両動物種ともにクリアランスは低く、半減期は長かった［ラット（平

均滞留時間）：11時間、イヌ：22時間］。 

ラットに[14C]標識体を経口投与したとき、MK-3102由来の放射能は速やかに吸収され、各組織

に広範に分布した。妊娠動物（ラット及びウサギ）では、MK-3102の高い胎盤通過性が示された。

MK-3102の血漿蛋白結合は低度～中等度で、種差が認められた。臨床での血漿中濃度の範囲（1

～1000 nM）において、MK-3102とヒト血漿蛋白との結合に濃度依存性が認められたことから、

血漿中 DPP-4との結合の飽和に起因することが示唆された。 

[3H]標識体又は[14C]標識体をラット、イヌ及びヒトに投与した in vivo ADME 試験の結果から、

MK-3102は主に腎排泄により消失し、代謝の寄与は小さいことが確認された。非結合型 MK-3102

の腎クリアランスは糸球体ろ過量より低く、腎臓からの排泄過程における再吸収が示唆された。

ラットの排泄物中に数種の酸化代謝物が認められたが、イヌの排泄物中には代謝物はほとんど認

められなかった。ラット及びイヌ血漿中には主に未変化体として存在していた。 

ヒトにおいて、尿中の MK-3102由来の放射能は主に未変化体であったが、痕跡量又は低濃度の

数種の酸化代謝物が認められた。ヒトで同定された代謝物は、すべてラットでも認められた。ヒ

ト血漿中には代謝物は認められなかった。 

In vitro 試験結果から、MK-3102が薬物相互作用によって他剤に影響を及ぼす可能性は低いと考

えられる。MK-3102はチトクロム P450（CYP1A2、2B6、2C8、2C9、2C19、2D6及び3A4）、第Ⅱ

相代謝酵素（UGT1A1及び SULT1E1）、及び主な薬物トランスポーター［ヒト P-gp、ヒト乳癌耐

性蛋白（BCRP）、ヒト有機アニオン輸送ポリペプチド1B1及び1B3（OATP1B1及び1B3）、ヒト有

機アニオントランスポーター1及び3（hOAT1及び hOAT3）、ヒト有機カチオントランスポーター1

及び2（hOCT1及び hOCT2）］並びにヒト multidrug and toxin extrusion 1（MATE1）のいずれも阻害

せず、IC50値はいずれも50 μM（臨床での定常状態の曝露の80倍）を超える値であった。また、

MK-3102は CYP3A4、CYP1A2及び CYP2B6を誘導しなかった。さらに、MK-3102は薬物相互作用

を受けないことが考えられた。MK-3102は主に未変化体として、受動的透過による再吸収を伴う

腎排泄により消失する。MK-3102は近位尿細管に発現しているトランスポーター（P-gp、hOAT1、

hOAT3及び hOCT2）の基質ではなく、肝取込みトランスポーター（hOCT1）の基質でもなかった。

以上のように、MK-3102が薬物相互作用によって他剤に影響を及ぼす、あるいは他剤からの影響

を受けるリスクは概して低いと考えられる。 

 

1.5.2.2.3 毒性試験 

反復投与毒性、遺伝毒性、がん原性、生殖発生毒性、局所刺激性及び依存性を評価する一連の

in vivo 及び in vitro 試験を実施して、MK-3102の毒性プロファイルを明らかにした。反復投与毒性

試験では、ラット（2週間～6ヵ月間）及びイヌ（2週間～9ヵ月間）に1日1回、MK-3102を経口投

与して毒性を評価した。ラットでは、500 mg/kg/日を投与した2週間毒性試験、100 mg/kg/日を投

与した3及び6ヵ月間毒性試験において肝重量の増加がみられた。また、ラット2週間毒性試験
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（500 mg/kg/日）では、甲状腺重量の増加及び濾胞細胞の肥大がみられた。これらの甲状腺及び

肝臓の変化は、肝ミクロソームの酵素誘導が主な原因であり、これによって代償的に甲状腺が影

響を受けたものと考えられた。イヌの9ヵ月間毒性試験では、毒性の標的臓器として胃が特定され

た。この胃の病理組織学的な変化は、75 mg/kg/日群でみられたごく軽度から軽度の腺上皮の変性、

及びごく軽度から中等度の腺粘膜の慢性炎症であった。イヌの曝露量と比較してラットの全身の

曝露量は高値であったが、ラットの反復投与毒性試験では胃に変化は認められなかった。細菌を

用いた復帰突然変異試験、CHO 細胞を用いた染色体異常試験、及びラット骨髄を用いた小核試験

の結果、MK-3102に遺伝毒性は認められなかった。ラット及びマウスを用いた2年間のがん原性試

験の結果、MK-3102には発がん性が認められなかった。生殖発生毒性試験では、雌雄ラットに

MK-3102を投与して受胎能に及ぼす影響を評価したが、投与に関連した変化は認められなかった。

ラットの胚・胎児発生に関する試験では、母動物毒性（一過性の体重減少及び摂餌量の減少）が

みられた用量で、胎児体重の減少及び骨格変異（過剰肋骨数の軽度な増加、及び仙尾椎の骨化数

の減少）を持った胎児数の軽度な増加がみられた。ウサギの胚・胎児発生に関する試験では、い

ずれの投薬群においても発生毒性は認められなかった。ラットの出生前及び出生後の発生並びに

母体の機能に関する試験では、100 mg/kg/日群において母動物（F0）体重増加量の減少及び摂餌量

の減少がみられた。F1世代では、10及び100 mg/kg/日群の出生後7～21日に進行性でない出生児体

重の減少がみられたが、離乳期間において MK-3102投与による変化がみられなかったことから、

この体重変化は一過性の変化であった。いずれの投薬群の F1世代においても離乳後の発達、行動、

生殖行動及び受胎能への影響は認められなかった。また、MK-3102には局所刺激性はなく、依存

性又は乱用の可能性も認められなかった。すべての重要な試験において、MK-3102の無毒性量に

おける曝露量（AUC）は、ヒトの臨床推奨用量（25 mg）を投与したときの AUC を上回っており、

安全域も担保されている。 

以上、これらの毒性プロファイルから、2型糖尿病患者に対する長期治療において、MK-3102

は安全に使用可能であると考えられた。 

 

1.5.2.3 臨床の概要 

本項では、本邦の臨床データパッケージに含めた臨床試験の概要を示す。本邦の臨床データパ

ッケージは、「2型糖尿病」を目標適応症として「経口血糖降下薬の臨床評価方法に関するガイド

ライン（平成22年7月9日付、薬食審査発0709第1号）」及び医薬品医療機器総合機構からの治験相

談における助言を踏まえて構築した[2.5.1.3.1 項]。 

 

1.5.2.3.1 第Ⅰ相試験 

第Ⅰ相試験は16試験実施し、MK-3102の薬物動態、薬力学及び忍容性を評価した。また、臨床

で併用される可能性がある薬剤との薬物相互作用を評価した。 

日本人を対象とした第Ⅰ相試験として、健康被験者を対象とした単回及び反復投与試験（P005）

を実施した。その結果、MK-3102を最高100 mg 単回投与及び最高50 mg 週1回3週間反復投与での

安全性及び良好な忍容性が確認され、非日本人との明らかな差は見られなかった。また、薬物動
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態及び薬力学は非日本人健康被験者と類似していた。 

非日本人健康被験者（P001及び P002）、非日本人肥満健康被験者及び肥満2型糖尿病患者（P004）

を対象とした第Ⅰ相単回及び反復投与試験では、MK-3102を最高400 mg 単回投与、最高100 mg

週1回3週間反復投与及び50 mg 週1回4週間反復投与で、良好な忍容性が示された。また、2型糖尿

病患者及び健康被験者の安全性及び忍容性に明らかな差は見られなかった。MK-3102の投与によ

り、健康被験者、肥満健康被験者及び肥満2型糖尿病患者で血漿中 DPP-4活性の阻害及び食後の活

性型 GLP-1濃度上昇が確認された。 

非日本人健康被験者を対象とした QT/QTc 評価試験（P010）では、MK-3102は QTc 間隔に臨床

的に意味のある影響を及ぼさないことが示された。 

内因性変動要因は、日本人健康被験者（P005）に加え、非日本人の健康被験者（P001及び P002）、

健康女性被験者（P003）、健康高齢者（P003）、肥満健康被験者（P004）、肥満2型糖尿病患者（P004）、

肝機能障害者（P031）及び腎機能障害者（P009）で検討した。その結果、民族、性別、年齢及び

体格は、MK-3102の全体的な曝露量に臨床的に意味のある影響を及ぼさないことが示された。中

等度肝機能障害者に MK-3102 25 mg 単回投与した際の薬物動態は健康被験者と類似しており、忍

容性は概して良好であった。一方、腎機能障害は MK-3102の薬物動態に影響を及ぼした。異なる

重症度の腎機能障害者に MK-3102 3 mg 単回投与した際の薬物動態及びシミュレーションにより

推定した腎機能障害患者に25 mg 反復投与した場合の薬物動態から、重度腎機能障害患者及び末

期腎不全患者では用量の50%減量（12.5 mg）を推奨すべきと考えた。 

外因性変動要因は、食事の影響（P001、P005及び P036）及び臨床で併用される可能性のある薬

剤との薬物相互作用［経口避妊薬（P017）、メトホルミン（P030及び P038）、グリメピリド（P034）

及びアトルバスタチン（P035）］を検討した。その結果、食事は MK-3102の薬物動態に臨床的に

意味のある影響を及ぼさないことが示された。また、MK-3102は検討した薬剤の薬物動態に意味

のある影響を及ぼさないこと、さらに、メトホルミンは MK-3102の薬物動態に意味のある影響を

及ぼさないことが示された。 

 

1.5.2.3.2 第Ⅱ相試験 

MK-3102の用量反応性は、日本人及び非日本人2型糖尿病患者を対象とした国際共同後期第Ⅱ相

用量設定試験（P006-00）（日本人を約18.5%含む）で評価した。MK-3102（0.25 mg、1 mg、3 mg、

10 mg、25 mg）又はプラセボを週1回12週間投与した際、MK-3102はプラセボに対して有意かつ用

量依存的に HbA1c 値を低下させ、25 mg で最大の低下効果を示した。また、MK-3102は用量依存

的に DPP-4活性を阻害し、25 mg で最大の DPP-4阻害率を示した。日本人集団の有効性の結果は

全集団と概して一貫しており、日本人と非日本人の薬物動態－薬力学関係も類似していた。

MK-3102の安全性及び忍容性は概して良好であり、用量依存的な有害事象発現率の増加は認めら

れなかった。日本人集団と全集団の安全性プロファイルに特記すべき違いはなかった。以上、

P006-00試験成績より、第Ⅲ相試験に用いる臨床用量として25 mg を選択した。 

MK-3102 25 mg の長期投与における安全性及び忍容性並びに効果の持続性は、国際共同後期第

Ⅱ相用量設定試験の延長試験（P006-13）で評価した。MK-3102 25 mg を週1回66週間（P006-00及
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び P006-13の合計で最大78週間）投与した際、HbA1c 値はおおむねベースラインより低い値で推

移した。MK-3102の安全性及び忍容性は概して良好であり、長期投与に伴い発現率が顕著に増加

する有害事象又は遅発性の有害事象は認められなかった。 

 

1.5.2.3.3 第Ⅲ相試験 

MK-3102 25 mg 週1回投与の有効性、安全性及び忍容性は、日本人2型糖尿病患者を対象とした

国内の2試験（単剤療法及び5種類の併用療法）で検証した。 

国内第Ⅲ相プラセボ及びシタグリプチンリン酸塩水和物（以下、シタグリプチン）対照単剤投

与試験（P020）の二重盲検期では、治療期24週時の HbA1c 値変化量において、MK-3102 25 mg

週1回のプラセボに対する優越性及びシタグリプチン50 mg 1日1回に対する非劣性が示された。ま

た、治療期24週時の食後2時間血糖値及び空腹時血糖値においても MK-3102はプラセボに対して

有意な低下を示し、シタグリプチンと同様な有効性を示した。単剤療法において MK-3102の安全

性及び忍容性は良好であった。MK-3102 25 mg を週1回最大52週間投与した際、MK-3102の効果の

持続性が確認され、長期投与時の安全性及び忍容性は良好であった。 

国内第Ⅲ相経口糖尿病治療薬への追加投与試験（P015）の二重盲検期では、本邦で併用が想定

される作用機序の異なる5種類の経口糖尿病治療薬（スルホニルウレア剤、速効型インスリン分泌

促進剤、ビグアナイド系薬剤、チアゾリジン系薬剤又は α-グルコシダーゼ阻害剤）単剤療法への

追加投与により、いずれの併用療法においても、治療期24週時のHbA1c値においてMK-3102 25 mg

週1回のプラセボに対する優越性が示された。また、治療期24週時の空腹時血糖値においても

MK-3102はプラセボに対して名目上有意な低下を示した。いずれの併用療法においても MK-3102

の安全性及び忍容性は良好であった。MK-3102 25 mg を週1回最大52週間投与した際、MK-3102

の効果の持続性が確認され、長期投与時の安全性及び忍容性は良好であった。 

以上、国内第Ⅲ相試験成績より、推奨用法・用量として MK-3102 25 mg 週1回投与の有効性、

安全性及び忍容性が確認され、用量選択の妥当性が裏付けられた。 
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1.6.1. 外国における使用状況等

2014年11月現在、オマリグリプチン（MK-3102）が製造販売承認されている国、並びに製造販

売承認を申請中の国はない。
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各製品の最新の添付文書を参照のこと。 
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1.7 同種同効品 

申請薬剤であるオマリグリプチン及びその同種同効品としてシタグリプチン、ビルダグリプチ

ン、アログリプチン、テネリグリプチン、リナグリプチン、アナグリプチン、サキサグリプチン、

トレラグリプチンの添付文書の概要を[表1.7: 1]に示す。 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン シタグリプチンリン酸塩水和物 ビルダグリプチン 

用法・  
用量  

通常、成人にはオマリグリプチンとして25 mg を1週
間に1回経口投与する。 
 

＜用法・用量に関連する使用上の注意＞ 

（1）本剤は主に腎臓で排泄されるため、重度腎機能

障害のある患者、血液透析又は腹膜透析を要す

る末期腎不全患者では、下表を目安に用量調節

すること。なお、ここで示している用法・用量

はシミュレーション結果に基づき設定された

ものであることから、患者の状態を慎重に観察

すること。〔「慎重投与」及び「薬物動態」の項

参照〕  

 

腎機能

障害  

eGFR（mL/min/1.73m2）  
血清クレアチニン値

（mg/dL）* 
投与量  

重度、末

期腎不

全  

eGFR < 30 
男性：Cr > 1.9 
女性：Cr > 1.4 

12.5 mg
週1回  

*eGFR に相当する換算値（年齢60歳） 
 
（2）末期腎不全患者については、血液透析との時間

関係は問わない。 

（3）次の点を患者に指導すること。 

1）本剤は週1回服用する薬剤であり、同一曜日に服

用すること。 

2）本剤の服用を忘れた場合は、気づいた時点で1回

分を服用し、その後はあらかじめ定められた曜日

に服用すること。同日中に2回分を服用しないこ

と。  

通常、成人にはシタグリプチンとして50 mg を1日1
回経口投与する。なお、効果不十分な場合には、経

過を十分に観察しながら100 mg 1日1回まで増量する
ことができる。 
 
＜用法・用量に関連する使用上の注意＞ 

（1）本剤は主に腎臓で排泄されるため、腎機能障害

のある患者では、下表を目安に用量調節するこ

と。〔「慎重投与」及び「薬物動態」の項参照〕 

 

腎機能

障害  

クレアチニンクリ

アランス（mL/min） 
血清クレアチニン

値（mg/dL）* 

通常投与

量  
最大投与

量  

中等度  
30 ≤ CrCl < 50 

男性 : 1.5 < Cr ≤ 2.5 
女性 : 1.3 < Cr ≤ 2.0 

25 mg 
1日1回  

50 mg 
1日1回  

重度、末

期腎不

全  

CrCl < 30 
男性 : Cr > 2.5 
女性 : Cr > 2.0 

12.5 mg 
1日1回  

25 mg 
1日1回  

*クレアチニンクリアランスに概ね相当する値 
 

（2）末期腎不全患者については、血液透析との時間

関係は問わない。 
 

通常、成人には、ビルダグリプチンとして50 ㎎を1
日2回朝、夕に経口投与する。なお、患者の状態に応

じて50㎎を1日1回朝に投与することができる。 
 
＜用法・用量に関連する使用上の注意＞ 
中等度以上の腎機能障害のある患者又は透析中の末
期腎不全患者では、本剤の血中濃度が上昇するおそ

れがあるので、50㎎を１日１回朝に投与するなど、

慎重に投与すること。（「１ .慎重投与」、【薬物動態】
の項参照） 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン シタグリプチンリン酸塩水和物 ビルダグリプチン 

禁忌  （1）本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者 
（2）重症ケトーシス、糖尿病性昏睡又は前昏睡、1

型糖尿病の患者〔輸液及びインスリンによる速
やかな高血糖の是正が必須となるので本剤を

投与すべきでない。〕 
（3）インスリン注射による血糖管理が望まれる重症

感染症、手術前後、重篤な外傷のある患者〔イ

ンスリン注射による血糖管理が望まれるので

本剤の投与は適さない。〕 

（1）本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者 
（2）重症ケトーシス、糖尿病性昏睡又は前昏睡、1

型糖尿病の患者〔輸液及びインスリンによる速
やかな高血糖の是正が必須となるので本剤を

投与すべきでない。〕 
（3）重症感染症、手術前後、重篤な外傷のある患者

〔インスリン注射による血糖管理が望まれる

ので本剤の投与は適さない。〕 

１．本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者 
２． 糖尿病性ケトアシドーシス、糖尿病性昏睡、1 型

糖尿病の患者〔インスリンの適用である。〕 
３． 重度の肝機能障害のある患者〔肝機能障害が悪

化するおそれがある。〕 
４． 重症感染症、手術前後、重篤な外傷のある患者

〔インスリンの適用である。〕 

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）重度腎機能障害のある患者、血液透析又は腹膜

透析を要する末期腎不全患者〔血中濃度が上昇

するおそれがある。（「用法・用量に関連する使

用上の注意」及び「薬物動態」の項参照）〕 

（2）他の糖尿病用薬（特に、インスリン製剤又はス

ルホニルウレア剤）を投与中の患者〔併用によ

り低血糖を起こすことがある。（「重要な基本的

注意」、「相互作用」、「重大な副作用」及び「臨

床成績」の項参照）〕 

（3）次に掲げる低血糖を起こすおそれのある患者又

は状態  

1）脳下垂体機能不全又は副腎機能不全 

2）栄養不良状態、飢餓状態、不規則な食事摂

取、食事摂取量の不足又は衰弱状態 

3）激しい筋肉運動 

4）過度のアルコール摂取者 

5）高齢者 

 

1.慎重投与（次の患者には慎重に投与すること） 
（1）中等度腎機能障害又は重度腎機能障害のある患

者、血液透析又は腹膜透析を要する末期腎不全
の患者〔「用法・用量に関連する使用上の注意」

及び「薬物動態」の項参照〕 
（2）他の糖尿病用薬（特に、インスリン製剤、スル

ホニルウレア剤又は速効型インスリン分泌促

進薬）を投与中の患者〔併用により低血糖を起

こすことがある。（「重要な基本的注意」、「相互
作用」、「重大な副作用」及び「臨床成績」の項

参照）〕  
（3）次に掲げる低血糖を起こすおそれのある患者又

は状態  

1）脳下垂体機能不全又は副腎機能不全 

2）栄養不良状態、飢餓状態、不規則な食事摂

取、食事摂取量の不足又は衰弱状態 

3）激しい筋肉運動 

4）過度のアルコール摂取者 

5）高齢者 
（4）腹部手術の既往又は腸閉塞の既往のある患者

〔腸閉塞を起こすおそれがある。（「重大な副作
用」の項参照）〕

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〔肝機能障害が悪化す

るおそれがある。〕 
（2）  中等度以上の腎機能障害のある患者又は透析

中の末期腎不全患者（〈用法及び用量に関連す

る使用上の注意〉、【薬物動態】の項参照） 
（3）  心不全（NYHA 分類Ⅲ～Ⅳ）のある患者〔使

用経験がなく安全性が確立していない。〕 
（4）  スルホニルウレア剤又はインスリン製剤を投

与中の患者〔低血糖のリスクが増加するおそれ

がある。〕（「2 . 重要な基本的注意」、「3 . 相互

作用」、「4 . 副作用」の項参照）  
（5） 次に掲げる患者又は状態〔  低血糖を起こすお

それがある。〕 
1）  脳下垂体機能不全又は副腎機能不全 
2） 栄養不良状態、飢餓状態、不規則な食事摂

取、食事摂取量の不足又は衰弱状態 
3）  激しい筋肉運動  
4）  過度のアルコール摂取者 

（6）  腹部手術の既往又は腸閉塞の既往のある患者

〔腸閉塞を起こすおそれがある。〕 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン シタグリプチンリン酸塩水和物 ビルダグリプチン 

 2.重要な基本的注意  
（1）本剤の使用にあたっては、患者に対し低血糖症

状及びその対処方法について十分説明するこ

と。特に、インスリン製剤又はスルホニルウレ

ア剤と併用する場合、低血糖のリスクが増加す

るおそれがある。インスリン製剤又はスルホニ

ルウレア剤による低血糖のリスクを軽減する

ため、これらの薬剤と併用する場合には、イン

スリン製剤又はスルホニルウレア剤の減量を

検討すること。〔「慎重投与」、「相互作用」、「重

大な副作用」及び「臨床成績」の項参照〕 
（2）糖尿病の診断が確立した患者に対してのみ適用

を考慮すること。糖尿病以外にも耐糖能異常・

尿糖陽性等、糖尿病類似の症状（腎性糖尿、甲

状腺機能異常等）を有する疾患があることに留

意すること。 
（3）本剤の適用はあらかじめ糖尿病治療の基本であ

る食事療法、運動療法を十分に行ったうえで効

果が不十分な場合に限り考慮すること。 
（4）本剤投与中は、血糖を定期的に検査するととも

に、経過を十分に観察し、常に投与継続の必要

性について注意を払うこと。本剤を3ヵ月投与

しても効果が不十分な場合、より適切と考えら

れる治療への変更を考慮すること。 
 

2.重要な基本的注意  
（1）本剤の使用にあたっては、患者に対し低血糖症

状及びその対処方法について十分説明するこ
と。特に、インスリン製剤、スルホニルウレア

剤又は速効型インスリン分泌促進薬と併用す

る場合、低血糖のリスクが増加する。インスリ
ン製剤、スルホニルウレア剤又は速効型インス

リン分泌促進薬による低血糖のリスクを軽減

するため、これらの薬剤と併用する場合には、
インスリン製剤、スルホニルウレア剤又は速効

型インスリン分泌促進薬の減量を検討するこ

と。〔｢慎重投与｣、｢相互作用｣、｢重大な副作用｣
及び｢臨床成績｣の項参照〕 

（2）糖尿病の診断が確立した患者に対してのみ適用

を考慮すること。糖尿病以外にも耐糖能異常・
尿糖陽性等、糖尿病類似の症状（腎性糖尿、甲

状腺機能異常等）を有する疾患があることに留

意すること。 
（3）本剤の適用はあらかじめ糖尿病治療の基本であ

る食事療法、運動療法を十分に行ったうえで効

果が不十分な場合に限り考慮すること。 
（4）本剤投与中は、血糖を定期的に検査するととも

に、経過を十分に観察し、常に投与継続の必要

性について注意を払うこと。本剤を3ヵ月投与
しても食後血糖に対する効果が不十分な場合、

より適切と考えられる治療への変更を考慮す

ること。  

2.重要な基本的注意  
（1）本剤の使用にあたっては、患者に対し低血糖症

状及びその対処方法について十分説明するこ
と。特に、スルホニルウレア剤又はインスリン

製剤と併用する場合、低血糖のリスクが増加す

るおそれがある。スルホニルウレア剤又はイン
スリン製剤による低血糖のリスクを軽減する

ため、これらの薬剤と併用する場合には、スル

ホニルウレア剤又はインスリン製剤の減量を
検討すること。（「1 . 慎重投与」、「3 .相互作用」、

「4 . 副作用」の項参照）  
（2）肝機能障害（肝炎を含む）があらわれることが

あるので、本剤投与開始前、投与開始後1 年間

は少なくとも3 ヵ月毎に、その後も定期的に肝

機能検査を行うこと。ALT（GPT）又は AST
（GOT）等の肝機能検査値の異常を認めた場合

には、本剤の投与を中止するなど適切な処置を

行うこと。黄疸や肝機能障害を示唆するその他
の症状があらわれた場合には、本剤の投与を中

止し、その後回復した場合でも再投与しないこ

と。（「4 . 副作用」の項参照）  
（3）急性膵炎があらわれることがあるので、持続的

な激しい腹痛、嘔吐等の初期症状があらわれた

場合には、速やかに医師の診察を受けるよう患
者に指導すること。（「4 . 副作用」の項参照）  
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン シタグリプチンリン酸塩水和物 ビルダグリプチン 

使用上の

注意  
（5）投与の継続中に、投与の必要がなくなる場合が

あり、また、患者の不養生、感染症の合併等に

より効果がなくなったり、不十分となる場合が

あるので、食事摂取量、血糖値、感染症の有無

等に留意の上、常に投与継続の可否、薬剤の選

択等に注意すること。 
（6）DPP-4阻害剤投与により急性膵炎があらわれる

ことがあるので、持続的な激しい腹痛、嘔吐等

の初期症状があらわれた場合には、速やかに医

師の診察を受けるよう患者に指導すること。

〔「重大な副作用（類薬）」の項参照〕 
（7）本剤とインスリン製剤との併用投与の有効性及

び安全性は検討されていない。 
（8）低血糖症状を起こすことがあるので、高所作業

、自動車の運転等に従事している患者に投与
するときには注意すること。 

（9）本剤と GLP-1受容体作動薬はいずれも GLP-1受
容体を介した血糖降下作用を有している。両
剤を併用した際の臨床試験成績はなく、有効

性及び安全性は確認されていない。 
（10）本剤は1週間に1回経口投与する薬剤であり、

投与中止後も作用が持続するので、血糖値や副

作用の発現について十分留意すること。〔「薬物

動態」及び「薬効薬理」の項参照〕  また、本
剤投与中止後に他の糖尿病用薬を使用すると

きは、血糖管理状況等を踏まえ、その投与開始

時期及び用量を検討すること。 

（5）投与の継続中に、投与の必要がなくなる場合や、

減量する必要がある場合があり、また、患者の

不養生、感染症の合併等により効果がなくなっ
たり、不十分となる場合があるので、食事摂取

量、血糖値、感染症の有無等に留意の上、常に

投与継続の可否、投与量、薬剤の選択等に注意
すること。 

（6）腎機能障害のある患者では本剤の排泄が遅延し

血中濃度が上昇するおそれがあるので、腎機能
を定期的に検査することが望ましい。〔「用法・

用量に関連する使用上の注意」、「慎重投与」及

び「薬物動態」の項参照〕 
（7）急性膵炎があらわれることがあるので、持続的

な激しい腹痛、嘔吐等の初期症状があらわれた

場合には、速やかに医師の診察を受けるよう患
者に指導すること。〔「重大な副作用」、「その他

の副作用」の項参照〕 
（8）インスリン依存状態の2型糖尿病患者に対する

本剤とインスリン製剤との併用投与の有効性

及び安全性は検討されていない。したがって、

患者のインスリン依存状態について確認し、本
剤とインスリン製剤との併用投与の可否を判

断すること。 
（9）低血糖症状を起こすことがあるので、高所作業、

自動車の運転等に従事している患者に投与す

るときには注意すること。 
（10）本剤と GLP-1受容体作動薬はいずれも GLP-1

受容体を介した血糖降下作用を有している。両

剤を併用した際の臨床試験成績はなく、有効性

及び安全性は確認されていない。 

（4）糖尿病の診断が確立した患者に対してのみ適用

を考慮すること。糖尿病以外にも耐糖能異常・

尿糖陽性等、糖尿病類似の症状（腎性糖尿、甲
状腺機能異常等）を有する疾患があることに留

意すること。 
（5）本剤の適用はあらかじめ糖尿病治療の基本であ

る食事療法、運動療法を十分に行った上で効果

が不十分な場合に限り考慮すること。 
（6）本剤投与中は、血糖、尿糖を定期的に検査し、

薬剤の効果を確かめ、本剤を3 ヵ月投与しても

効果が不十分な場合には他の治療法への変更

を考慮すること。 
（7）投与の継続中に、投与の必要がなくなる場合や

減量する必要がある場合があり、また、患者の

不養生、感染症の合併等により効果がなくなっ
たり、不十分となる場合があるので、食事摂取

量、体重の推移、血糖値、感染症の有無等に留

意の上、常に投与継続の可否、投与量、薬剤の
選択等に注意すること。 

（8）低血糖及び低血糖症状を起こすおそれがあるの

で、高所作業、自動車の運転等に従事している
患者に投与するときには注意すること。 

（9）本剤とインスリン製剤との併用投与の有効性及

び安全性は検討されていない。 
（10）本剤と GLP-1受容体作動薬はいずれも GLP-1

受容体を介した血糖降下作用を有している。両

剤を併用した際の臨床試験成績はなく、有効性
及び安全性は確認されていない。 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン シタグリプチンリン酸塩水和物 ビルダグリプチン 

 3.相互作用  
本剤は主に腎臓から未変化体として排泄され、排泄

には糸球体濾過及び再吸収が関与する。〔「薬物動態」
の項参照〕 
 

〔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  
糖尿病用薬： 
インスリン製

剤  
スルホニルウ

レア剤 
チアゾリジン

系薬剤 
ビグアナイド

系薬剤 
α-グルコシダ

ーゼ阻害剤 
速効型インス

リン分泌促進

薬  
GLP-1受容体

作動薬 
SGLT2阻害剤

等  

 

糖尿病用薬との併用

時には、低血糖の発現

に注意すること。特

に、インスリン製剤又

はスルホニルウレア

剤と併用する場合、低

血糖のリスクが増加

するおそれがある。こ

れらの薬剤による低

血糖のリスクを軽減

するため、インスリン

製剤又はスルホニル

ウレア剤の減量を検

討すること。低血糖症

状が認められた場合

には、糖質を含む食品

を摂取するなど適切

な処置を行うこと。

α-グルコシダーゼ阻

害剤との併用により

低血糖症状が認めら

れた場合には、ブドウ

糖を投与すること。

〔「慎重投与」、「重要

な基本的注意」、「重大

な副作用」及び「臨床

成績」 
の項参照〕 

糖尿病用薬

（特に、イン

スリン製剤

又はスルホ

ニルウレア

剤）との併用

時には、本剤

の血糖コン

トロール改

善により、低

血糖のリス

クが増加す

るおそれが

ある。 

 

3.相互作用  
本剤は主に腎臓から未変化体として排泄され、その

排泄には能動的な尿細管分泌の関与が推察される。
〔「薬物動態」の項参照〕 
 

〔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 
糖尿病用薬： 
インスリン製

剤  
スルホニルウ

レア剤 
チアゾリジン

系薬剤 
ビグアナイド

系薬剤 
α-グルコシダー

ゼ阻害剤 
速効型インス

リン分泌促進

薬  
GLP-1受容体作

動薬 
SGLT2阻害剤等  

 

糖尿病用薬との併用

時には、低血糖の発現

に注意すること。特

に、インスリン製剤、

スルホニルウレア剤

又は速効型インスリ

ン分泌促進薬と併用

する場合、低血糖のリ

スクが増加する。これ

らの薬剤による低血

糖のリスクを軽減す

るため、インスリン製

剤、スルホニルウレア

剤又は速効型インス

リン分泌促進薬の減

量を検討すること。低

血糖症状が認められ

た場合には、糖質を含

む食品を摂取するな

ど適切な処置を行う

こと。α-グルコシダー

ゼ阻害剤との併用に

より低血糖症状が認

められた場合には、ブ

ドウ糖を投与するこ

と。〔｢慎重投与｣、「重

要な基本的注意」、「重

大な副作用」及び「臨

床成績」の項参照〕 

糖尿病用薬

（特に、イン

スリン製剤、

スルホニルウ

レア剤又は速

効型インスリ

ン分泌促進

薬）との併用

時には、本剤

の血糖コント

ロール改善に

より、低血糖

のリスクが増

加するおそれ

がある。 

 

3.相互作用  
本剤は主に代謝により消失し、未変化体の尿中排泄

率は23%であった。（【薬物動態】の項参照） 
 

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  

血糖降下作用を

増強する薬剤 

糖尿病用剤 
スルホニルア

ミド系及びス

ルホニルウレ

ア系薬剤 
ビグアナイド

系薬剤 
インスリン製

剤  
チアゾリジン

系薬剤 
α-グルコシダ

ーゼ阻害剤 
速効型インス

リン分泌促進

剤  
GLP-1受容体

作動薬 
SGLT2阻害剤

等  
β-遮断剤  
サリチル酸剤 
MAO 阻害剤  
フィブラート系

薬剤等 

低血糖症状が起こる

おそれがある。血糖

値、その他患者の状態

を十分に観察しなが

ら投与すること。特

に、スルホニルウレア

剤又はインスリン製

剤と併用する場合、低

血糖のリスクが増加

するおそれがある。低

血糖のリスクを軽減

するため、スルホニル

ウレア剤又はインス

リン製剤の減量を検

討すること。（「1  慎
重投与」、「2  重要な

基本的注意」、「4  副
作用」の項参照）低血

糖症状が認められた

場合には通常ショ糖

を投与するが、α-グ
ルコシダーゼ阻害剤

との併用時はブドウ

糖を投与すること 

血糖降下作

用の増強に

よる。 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン シタグリプチンリン酸塩水和物 ビルダグリプチン 

 血糖降下作用

を増強する薬

剤： 
β-遮断薬  
サリチル酸

剤  
モノアミン

酸化酵素阻

害剤等 

左記薬剤と本剤を併用

する場合には、血糖降

下作用の増強によりさ

らに血糖が低下する可

能性があるため、併用

する場合には、血糖値

その他患者の状態を十

分観察しながら投与す

ること。 

左記薬剤と

の併用によ

り血糖降下

作用が増強

されるおそ

れがある。 

血糖降下作用

を減弱する薬

剤： 
アドレナリ

ン副腎皮質

ホルモン 
甲状腺ホル

モン等 

左記薬剤と本剤を併用

する場合には、血糖降

下作用の減弱により血

糖が上昇する可能性が

あるため、併用する場

合には、血糖値その他

患者の状態を十分観察

しながら投与するこ

と。 

左記薬剤と

の併用によ

り血糖降下

作用が減弱

されるおそ

れがある。 

 

ジゴキシン 本剤との併用によりジ

ゴキシンの血漿中濃度

がわずかに増加したと

の報告があるので、適

切な観察を行うこと。

〔「薬物動態」の項参

照〕 

機序不明 

血糖降下作用

を増強する薬

剤： 
β-遮断薬  
サリチル酸

剤  
モノアミン

酸化酵素阻

害剤等 

左記薬剤と本剤を併用

する場合には、血糖降

下作用の増強によりさ

らに血糖が低下する可

能性があるため、併用

する場合には、血糖値

その他患者の状態を十

分観察しながら投与す

ること。 

左記薬剤と

の併用によ

り血糖降下

作用が増強

されるおそ

れがある。 

血糖降下作用

を減弱する薬

剤： 
アドレナリ

ン  
副腎皮質ホ

ルモン 
甲状腺ホル

モン等 

左記薬剤と本剤を併用

する場合には、血糖降

下作用の減弱により血

糖が上昇する可能性が

あるため、併用する場

合には、血糖値その他

患者の状態を十分観察

しながら投与するこ

と。 

左記薬剤と

の併用によ

り血糖降下

作用が減弱

されるおそ

れがある。 

 

血糖降下作用

を減弱する薬

剤  
アドレナリ

ン  
副腎皮質ホ

ルモン 
甲状腺ホル

モン等 

血糖値が上昇してコ 
ントロール不良にな 
るおそれがある。血 
糖値、その他患者の 
状態を十分に観察し 
ながら投与すること。 

血糖降下作

用の減弱 
による。 

アンジオテ

ンシン変 
換酵素阻害

剤  

アンジオテンシン変 
換酵素阻害剤を併用 
している患者では、 
併用していない患者 
に比べて血管浮腫の 
発現頻度が高かった 
との報告がある。 

機序は不明

である。 

 

4.副作用  
2型糖尿病患者を対象に実施した臨床試験において、

日本人1,084例中73例（6.7%）に副作用が認められた。
主なものは低血糖症16例（1.5%）、便秘8例（0.7%）

であった。 
 

 

4.副作用  
国内で実施された臨床試験において、1,734例中195
例（11.2%）の副作用が認められた。主なものは低血
糖症73例（4.2%）、便秘19例（1.1%）、空腹9例（0.5%）、

腹部膨満9例（0.5%）等であった。また、関連の否定

できない臨床検査値の異常変動は 1,732例中 64例
（3.7%）に認められ、主なものは ALT（GPT）増加

20例／1,732例（1.2%）、AST（GOT）増加12例／1,732
例（0.7%）、γ-GTP 増加12例／1,732例（0.7%）等であ
った。  

4.副作用  
国内で実施された臨床試験において、1,128例中290
例（25.7%）に臨床検査値異常を含む副作用が認めら
れた。主な副作用は便秘 36例（ 3.2%）、空腹 34例
（3.0%）、無力症22例（2.0%）等であった。  

（効能又は効果の一変承認時までの集計） 



オマリグリプチン 錠剤  
1.7 同種同効品一覧表 

 1.7 同種同効品一覧表  
 -  9  -  

 

表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン シタグリプチンリン酸塩水和物 ビルダグリプチン 

 （1）重大な副作用 
低血糖：経口糖尿病用薬との併用で低血糖*
（スルホニルウレア剤併用時4.8%、ビグアナ
イド系薬剤併用時2.0%、チアゾリジン系薬剤

併用時2.0%、速効型インスリン分泌促進剤併

用時1.0%）があらわれることがある。また、
他の糖尿病用薬と併用しない場合も低血糖*
（0.4%）が報告されている。DPP-4阻害剤で、

スルホニルウレア剤又はインスリン製剤との
併用で重篤な低血糖症状があらわれ、意識消

失を来す例も報告されていることから、スル

ホニルウレア剤又はインスリン製剤と併用す
る場合には、これらの薬剤の減量を検討する

こと。低血糖症状が認められた場合には、糖

質を含む食品を摂取するなど適切な処置を行
うこと。ただし、α-グルコシダーゼ阻害剤と

の併用により低血糖症状が認められた場合に

はブドウ糖を投与すること。〔「慎重投与」、
「重要な基本的注意」、「相互作用」及び「臨

床成績」の項参照〕 
*低血糖症として報告された発現頻度である。 

（2）重大な副作用（類薬） 

1）急性膵炎：DPP-4阻害剤投与により急性膵炎

があらわれることがあるので、観察を十分に行

い、持続的な激しい腹痛、嘔吐等の異常が認め

られた場合には投与を中止し、適切な処置を行

うこと。〔「重要な基本的注意」の項参照〕 

2）腸閉塞：DPP-4阻害剤投与により腸閉塞があ

らわれることがあるので、観察を十分に行い、

高度の便秘、腹部膨満、持続する腹痛、嘔吐等

の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。 

（1）重大な副作用 
1）アナフィラキシー反応（頻度不明）注）：アナ

フィラキシー反応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。

〔「禁忌」の項参照〕 
2）皮膚粘膜眼症候群（Stevens-Johnson 症候群）、

剥脱性皮膚炎（いずれも頻度不明）注）：皮膚

粘膜眼症候群（Stevens-Johnson 症候群）、剥
脱性皮膚炎があらわれることがあるので、こ

のような症状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。〔「禁忌」の
項参照〕  

3）低血糖：経口糖尿病用薬との併用で低血糖

*（グリメピリド併用時5.3%、ピオグリタゾン
併用時0.8%、メトホルミン併用時0.7%、ボグ

リボース併用時0.8%、ナテグリニド又はミチ

グリニド併用時6.5%）があらわれることがある
。また、インスリン製剤併用時に低血糖 *（
17.4%）が多くみられている。特に、インスリ

ン製剤又はスルホニルウレア剤との併用で重
篤な低血糖症状があらわれ、意識消失を来す

例も報告されている。したがって、インスリ

ン製剤、スルホニルウレア剤又は速効型イン
スリン分泌促進薬と併用する場合には、これ

らの薬剤の減量を検討すること。また、他の

糖尿病用薬を併用しない場合でも低血糖 *（
1.0%）が報告されている。低血糖症状が認めら

れた場合には、糖質を含む食品を摂取するな

ど適切な処置を行うこと。ただし、α-グルコ
シダーゼ阻害剤との併用により低血糖症状が

認められた場合にはブドウ糖を投与すること

。〔｢慎重投与｣、「重要な基本的注意」、「相
互作用」及び「臨床成績」の項参照〕 

（1）重大な副作用 
1）  肝炎、肝機能障害（いずれも頻度不明）：

ALT（GPT）又は AST（GOT）の上昇等を伴
う肝炎又は肝機能障害があらわれることがあ

るので、観察を十分に行い、適切な処置を行

うこと。（「2 . 重要な基本的注意」の項参
照）  

2） 血管浮腫（頻度不明）：アンジオテンシン変

換酵素阻害剤を併用している患者では、併用
していない患者に比べて血管浮腫の発現頻度

が高かったとの報告があるので、観察を十分

に行い、症状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。（「3 . 相互

作用」の項参照） 
3） 低血糖症：本剤の投与により低血糖症があら

われることがある。スルホニルウレア剤との

併用で重篤な低血糖症状があらわれ、意識消

失を来す例も報告されていることから、スル
ホニルウレア剤と併用する場合には、スルホ

ニルウレア剤の減量を検討すること。低血糖

症状が認められた場合には、糖質を含む食品
を摂取するなど適切な処置を行うこと。（「1 . 
慎重投与」、「2 . 重要な基本的注意」、「3 . 
相互作用」、【臨床成績】の項参照） 

4） 横紋筋融解症（頻度不明）：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、このような場合には投与を

中止し、適切な処置を行うこと。 
5） 急性膵炎（頻度不明）：急性膵炎があらわれ

ることがあるので、観察を十分に行い、持続

的な激しい腹痛、嘔吐等の異常が認められた

場合には投与を中止し、適切な処置を行うこ
と。（「2 . 重要な基本的注意」の項参照） 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン シタグリプチンリン酸塩水和物 ビルダグリプチン 

 （3）その他の副作用 
次のような症状又は異常があらわれた場合

には、投与を中止するなど適切な処置を行う
こと。  

 
種類／頻度 0.2～1%未満  

胃腸障害   便秘、下痢 

皮膚及び皮下組織障害 湿疹  

臨床検査   ALT（GPT）増加、

グリコヘモグロ

ビン増加、血中ブ

ドウ糖増加 
 

* 低血糖症として報告された発現頻度であ

る。  
4）肝機能障害、黄疸（いずれも頻度不明）注）：

AST（GOT）、ALT（GPT）等の著しい上昇

を伴う肝機能障害、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。 
5）急性腎不全（頻度不明）注）：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、投与を中止する

など適切な処置を行うこと。 
6）急性膵炎（頻度不明）注）：急性膵炎があらわ

れることがあるので、観察を十分に行い、持

続的な激しい腹痛、嘔吐等の異常が認められ
た場合には投与を中止し、適切な処置を行う

こと。海外の自発報告においては、出血性膵

炎又は壊死性膵炎も報告されている。〔｢重要
な基本的注意｣の項参照〕 

7）間質性肺炎（頻度不明）注）：間質性肺炎があ

らわれることがあるので、咳嗽、呼吸困難、
発熱、肺音の異常（捻髪音）等が認められた

場合には、速やかに胸部 X 線、胸部 CT、血

清マーカー等の検査を実施すること。間質性
肺炎が疑われた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。  
8）腸閉塞（頻度不明）注）：腸閉塞があらわれる

ことがあるので、観察を十分に行い、高度の

便秘、腹部膨満、持続する腹痛、嘔吐等の異
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。〔「慎重注意」、「相互

作用」及び「臨床成績」の項参照 

6） 腸閉塞（頻度不明）：腸閉塞があらわれるこ

とがあるので、観察を十分に行い、高度の便

秘、腹部膨満、持続する腹痛、嘔吐等の異常
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。（「1 . 慎重投与」の項参

照）  
7） 間質性肺炎（頻度不明）：間質性肺炎があら

われることがあるので、咳嗽、呼吸困難、発

熱、肺音の異常（捻髪音）等が認められた場
合には、速やかに胸部 X 線、胸部 CT、血清

マーカー等の検査を実施すること。間質性肺

炎が疑われた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。  
 

（2）その他の副作用 

 頻度不

明  
1 %～  
5 %未満  

1 %未満  

血液及びリ
ンパ系障害 

―  ―  血小板数減
少  

神経系障害 ―  めまい、振

戦  
頭痛  

心臓障害  ―  動悸  ―  

血管障害  ―  ―  高血圧  

胃腸障害  ―  便秘、腹部

膨満、  
血中アミ
ラーゼ増

加、リパー

ゼ増加  

鼓腸、上腹

部痛、腹部

不快感、胃
炎、悪心、

下痢、消化

不良、胃食
道逆流性疾

患  
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン シタグリプチンリン酸塩水和物 ビルダグリプチン 

  9）横紋筋融解症（頻度不明）注）：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、このような場合には

投与を中止し、適切な処置を行うこと。〕 
10）血小板減少（頻度不明）注）：血小板減少が

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、

適切な処置を行うこと。 
注）自発報告あるいは海外において認められ

ている。  
 

（2）その他の副作用 

次のような症状又は異常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。 
 

種類／頻

度  
0.1～2%未満  頻度不明注

） 
神経系障
害  

浮動性めまい、感覚
鈍麻  

頭痛  

眼障害  糖尿病網膜症の悪

化  
 

耳及び迷

路障害  
回転性めまい  

心臓障害  上室性期外収縮、心
室性期外収縮、動悸 

 

呼吸、胸郭

及び縦隔

障害  

鼻咽頭炎  上気道感

染  

 

 頻度不

明  
1 %～  
5 %未満  

1 %未満  

肝胆道系障
害  

―  ―  ALT（GPT）
増加、AST
（GOT）増

加､γ-GTP
増加､ALP
増加  

皮膚障害  皮膚剥
脱、水

疱  

多汗症  湿疹、発疹、
そう痒症、

蕁麻疹  
その他  ―  空腹、無力

症、血中
CK（CPK） 
増加、血中

CK（CPK）
-MB 増加  

CRP 増加、

末梢性浮
腫、体重増

加、悪寒  
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン シタグリプチンリン酸塩水和物 ビルダグリプチン 

  種類／頻

度  
0.1～2%未満  頻度不明注

） 

胃腸障害  腹部不快感（胃不快

感を含む）、腹部膨

満、腹痛、上腹部痛、
悪心、便秘、下痢、

鼓腸、胃ポリープ、

胃炎、萎縮性胃炎、
びらん性胃炎、歯周

炎、胃食道逆流性疾

患、口内炎 

嘔吐  

肝胆道系

障害  
肝機能異常  

皮膚及び
皮下組織

障害  

発疹、湿疹、冷汗、
多汗症  

皮膚血管
炎、蕁麻

疹、血管浮

腫、  
そう痒症  

筋骨格系

及び結合

組織障害  

 関節痛、筋

肉痛、四肢

痛、背部
痛、  
RS3PE 症

候群  
全身障害  空腹、浮腫、倦怠感  
臨床検査  心電図 T 波振幅減

少、体重増加、赤血
球数減少、ヘモグロ

ビン減少、ヘマトク

リット減少、白血球
数増加、ALT 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン シタグリプチンリン酸塩水和物 ビルダグリプチン 

  種類／頻

度  
0.1～2%未満  頻度不

明注） 
臨床検査  （GPT）増加、AST

（GOT）増加、γ-GTP
増加、血中ビリルビン

増加、血中 LDH 増加、
CK（CPK）増加、血中

コレステロール増加、

血中尿酸増加、血中尿
素増加、血中クレアチ

ニン増加、血中ブドウ

糖減少、低比重リポ蛋
白増加、血中トリグリ

セリド増加、尿中蛋白

陽性  

 

注）自発報告あるいは海外において認められている。 

 

5.高齢者への投与  
高齢者では腎機能が低下していることが多い。高齢

者では腎機能に注意し、特に重度腎機能障害のある
患者、血液透析又は腹膜透析を要する末期腎不全患

者には適切な用量調節を行うこと。〔「用法･用量に関

連する使用上の注意」、「慎重投与」及び「薬物動態」
の項参照〕 

5.高齢者への投与  
高齢者では腎機能が低下していることが多い。高齢

者では腎機能に注意し、腎機能障害がある場合には
適切な用量調節を行うこと。〔「用法･用量に関連する

使用上の注意」、「慎重投与」及び「薬物動態」の項

参照〕  

5.高齢者への投与  
一般に高齢者では生理機能が低下しているので、副

作用発現に留意し、経過を十分に観察しながら慎重
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

合にのみ投与を考慮すること。〔妊娠中の投与に

関する安全性は確立していない。動物実験（ラ
ット）において、100 mg/kg/日（臨床投与量25 mg/
週の約645倍の曝露量に相当する）の経口投与に

より、胎児体重の減少、過剰肋骨発現胎児数の
軽度増加及び骨化仙尾椎数の減少が認められた

との報告がある。〕 
 

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

合にのみ投与を考慮すること。〔妊娠中の投与に

関する安全性は確立していない。動物実験（ラ
ット）において、1,000 mg/kg/日（臨床での最大

投与量100 m/日の約100倍の曝露量に相当する）

経口投与により、胎児肋骨の欠損、形成不全及
び波状肋骨の発現率の軽度増加が認められたと

の報告がある。〕 
 

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

与しないことが望ましい。〔妊娠中の投与に関す

る安全性は確立していない。また、動物実験（ラ

ット及びウサギ）で、胎児への移行が報告され
ている。〕 

（2）授乳中の婦人には投与することを避け、やむを

得ず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、乳汁中へ移行することが

報告されている。〕 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン シタグリプチンリン酸塩水和物 ビルダグリプチン 

 （2）授乳中の婦人には本剤投与中は授乳を避けさせ

ること。〔動物実験（ラット）で乳汁中への移行

が報告されている。〕 

（2）授乳中の婦人には本剤投与中は授乳を避けさせ

ること。〔動物実験（ラット）で乳汁中への移行

が報告されている。〕 

 

7.小児等への投与  
小児等に対する本剤の安全性及び有効性は確立して

いない〔使用経験がない〕。 

7.小児等への投与  
小児等に対する本剤の安全性及び有効性は確立して

いない〔使用経験がない〕。 

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.過量投与  
徴候、症状：外国人健康成人を対象とした反復投与

試験において、以下の症状及び検査所見が確認され
ている。本剤400㎎投与で、筋痛、錯感覚、発熱、浮

腫、リパーゼ増加（基準値上限の2 倍以上）、600㎎
投与で、手足の浮腫、CK（CPK）増加、AST（GOT）
増加、CRP 増加、ミオグロビン増加等が認められた。

全ての症状及び検査所見は本剤投与中止後に回復し

た。  
処置：過量投与が認められた場合は本剤の投与を中

止し、適切な処置を行うこと。なお、本剤は血液透

析により除去されない。 
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

穿孔を起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。〕 

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

穿孔を起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。〕 

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

穿孔を起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） 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン シタグリプチンリン酸塩水和物 ビルダグリプチン 

 

―  

9.その他の注意  
雌雄ラットに本剤50、150及び500 mg/kg/日を2年間経

口投与したがん原性試験では、500 mg/kg/日群の雄ラ
ットにおいて肝腺腫及び肝がんの発現率が増加し、

同群の雌ラットにおいて肝がんの発現率が増加した

との報告がある。このラットの投与量は、臨床での
最大投与量100 mg/日の約58倍の曝露量に相当する。  
雌雄マウスに本剤50、125、250及び500 mg/kg/日を2
年間経口投与したがん原性試験では、本剤500 mg/kg/
日（臨床での最大投与量100 mg/日の約68倍の曝露量

に相当する）までの用量で、いずれの臓器において

も腫瘍の発現率は増加しなかった。 

10.その他の注意  
（1） マウスを用いた104週間反復経口投与がん原性

試験において、1,000㎎  /㎏  /日（50㎎  1 日2 回
用量でのヒト暴露量（AUC）の199倍）群の雌で

乳腺腺癌の発生例数が増加し、1,000㎎  /㎏  /日
群の雌及び250㎎  /㎏  /日以上群の雄で血管肉腫
の発生例数が増加した。 

（2）  カニクイザルの13週間経口投与毒性試験にお

いて、50㎎1 日2 回用量でのヒト暴露量（AUC）
に相当する5 ㎎  /㎏ /日以上の用量で、四肢、耳

及び尾部等の皮膚病変（  5 ㎎ /㎏  /日で投与期間

中に消失した一過性の水疱、20㎎  /㎏  /日以上で
落屑、痂皮等、80㎎  /㎏  /日以上で壊死等）が報

告されている。 
また、カニクイザルの他の経口投与毒性試験に
おいて、20㎎ /㎏  /日以上の用量で、個体により

初回投与後に急性毒性徴候として、骨格筋壊死、

血液生化学的パラメータ  （LDH、CK（CPK）、
ALT（GPT）  及び AST（GOT））  の上昇、体温

低下、血圧低下又は頻脈を伴う体の先端部分の

浮腫が報告されている。40㎎  /㎏  /日以上の用量
で、一部の個体で瀕死もしくは死亡が認められ

た一方で、生存例では症状は一過性で投与期間

中に回復した。 
なお、同様の毒性所見は他の動物種（マウス、

ラット、イヌ及びウサギ）及びヒトでは報告さ

れていない。 
添付文書

の作成年

月日  

－  2015年6月改訂［第19版（グラクティブ®錠）、第21版

（ジャヌビア®錠）］ 

2015年3月改訂（第13版） 

備考  申請薬剤  対照薬剤  －  
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン アログリプチン安息香酸塩 テネリグリプチン臭化水素酸塩水和物 

用法・  
用量  

通常、成人にはオマリグリプチンとして25 mg を1週
間に1回経口投与する。 
 

＜用法・用量に関連する使用上の注意＞ 

（1）本剤は主に腎臓で排泄されるため、重度腎機能

障害のある患者、血液透析又は腹膜透析を要す

る末期腎不全患者では、下表を目安に用量調節

すること。なお、ここで示している用法・用量

はシミュレーション結果に基づき設定された

ものであることから、患者の状態を慎重に観察

すること。〔「慎重投与」及び「薬物動態」の項

参照〕  

 

腎機能

障害  

eGFR（mL/min/1.73m2）  
血清クレアチニン値

（mg/dL）* 
投与量  

重度、末

期腎不

全  

eGFR < 30 
男性：Cr > 1.9 
女性：Cr > 1.4 

12.5 mg
週1回  

*eGFR に相当する換算値（年齢60歳） 
 
（2）末期腎不全患者については、血液透析との時間

関係は問わない。 

（3）次の点を患者に指導すること。 

1）本剤は週1回服用する薬剤であり、同一曜日に服

用すること。 

2）本剤の服用を忘れた場合は、気づいた時点で1回

分を服用し、その後はあらかじめ定められた曜日

に服用すること。同日中に2回分を服用しないこ

と。  

通常、成人にはアログリプチンとして25mg を１日１

回経口投与する。 
 

＜用法・用量に関連する使用上の注意＞ 

中等度以上の腎機能障害患者では、排泄の遅延によ

り本剤の血中濃度が上昇するため、腎機能の程度に

応じて、投与量を適宜減量すること。（【薬物動態】
の項参照） 
 
中等度以上の腎機能障害患者における投与量 

 

血清クレアチニン

（mg/dL）※  
クレアチニン

クリアランス

（Ccr，
mL/min）  

投与量

中等度腎機

能障害患

者  

男性：1 4＜～  ≤ 2 4
女性：1 2＜～  ≤ 2 0 30 ≤ ～＜50

12 5mg、
1日1回

高度腎機能

障害患者

／末期腎

不全患者 

男性：＞2 4 
女性：＞2 0 

＜30 

6 25mg、
1日1回

末期腎不全患者については、血液透析との時間関係
は問わない。 
※：Ccr に相当する換算値（年齢60歳、体重65kg） 

通常 , 成人にはテネリグリプチンとして20mg を1日1 
回経口投与する . なお , 効果不十分な場合には , 経過

を十分に観察しながら40mg 1日1 回に増量すること
ができる . 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン アログリプチン安息香酸塩 テネリグリプチン臭化水素酸塩水和物 

禁忌  （1）本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者 
（2）重症ケトーシス、糖尿病性昏睡又は前昏睡、1

型糖尿病の患者〔輸液及びインスリンによる速
やかな高血糖の是正が必須となるので本剤を

投与すべきでない。〕 
（3）インスリン注射による血糖管理が望まれる重症

感染症、手術前後、重篤な外傷のある患者〔イ

ンスリン注射による血糖管理が望まれるので

本剤の投与は適さない。〕 

（1）重症ケトーシス、糖尿病性昏睡又は前昏睡、１

型糖尿病の患者［輸液、インスリンによる速や

かな高血糖の是正が必須となるので本剤の投
与は適さない。］ 

（2）重症感染症、手術前後、重篤な外傷のある患者

［インスリン注射による血糖管理が望まれる
ので本剤の投与は適さない。］ 

（3）本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者 

（1）本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者 
（2）重症ケトーシス , 糖尿病性昏睡又は前昏睡 ,1型

糖尿病の患者〔輸液及びインスリンによる速や
かな高血糖の是正が必須となるので本剤の投

与は適さない .〕  
（3）重症感染症 , 手術前後 , 重篤な外傷のある患者

〔インスリン注射による血糖管理が望まれる

ので本剤の投与は適さない .〕 

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）重度腎機能障害のある患者、血液透析又は腹膜

透析を要する末期腎不全患者〔血中濃度が上昇

するおそれがある。（「用法・用量に関連する使

用上の注意」及び「薬物動態」の項参照）〕 

（2）他の糖尿病用薬（特に、インスリン製剤又はス

ルホニルウレア剤）を投与中の患者〔併用によ

り低血糖を起こすことがある。（「重要な基本的

注意」、「相互作用」、「重大な副作用」及び「臨

床成績」の項参照）〕 

（3）次に掲げる低血糖を起こすおそれのある患者又

は状態  

1）脳下垂体機能不全又は副腎機能不全 

2）栄養不良状態、飢餓状態、不規則な食事摂

取、食事摂取量の不足又は衰弱状態 

3）激しい筋肉運動 

4）過度のアルコール摂取者 

5）高齢者 

 

1.慎重投与（次の患者には慎重に投与すること） 
次に掲げる患者又は状態 
（1）中等度以上の腎機能障害のある患者又は透析中

の末期腎不全患者（＜用法・用量に関連する使

用上の注意＞、【薬物動態】の項参照） 
（2）心不全（NYHA 分類Ⅲ～Ⅳ）のある患者［使用

経験がなく安全性が確立していない。］ 
（3）スルホニルウレア剤又はインスリン製剤を投与

中の患者［低血糖のリスクが増加するおそれが
ある。］（「重要な基本的注意」、「相互作用」、「副

作用」の項参照） 
（4）脳下垂体機能不全又は副腎機能不全［低血糖を

起こすおそれがある。］ 
（5）栄養不良状態、飢餓状態、不規則な食事摂取、

食事摂取量の不足又は衰弱状態［低血糖を起こ
すおそれがある。］ 

（6）激しい筋肉運動［低血糖を起こすおそれがあ

る。］  
（7）過度のアルコール摂取者［低血糖を起こすおそ

れがある。］ 
（8）腹部手術の既往又は腸閉塞の既往のある患者

［腸閉塞を起こすおそれがある。］（「重大な副

作用」の項参照） 

1.慎重投与（次の患者には慎重に投与すること） 
（1）高度の肝機能障害のある患者〔使用経験がなく

安全性が確立していない .（「薬物動態」の項参
照）〕  

（2）心不全（NYHA 分類 III～IV）のある患者〔使

用経験がなく安全性が確立していない .〕 
（3）  スルホニルウレア系薬剤又はインスリン製剤

を投与中の患者〔低血糖のリスクが増加するお

それがある .（「重要な基本的注意」,「相互作用」,
「重大な副作用」の項参照）〕 

（4）次に掲げる患者又は状態〔低血糖を起こすおそ

れがある .〕  
1）脳下垂体機能不全又は副腎機能不全 
2）栄養不良状態 , 飢餓状態 , 不規則な食事摂

取 , 食事摂取量の不足又は衰弱状態  
3）激しい筋肉運動 
4）過度のアルコール摂取者 

（5）腹部手術の既往又は腸閉塞の既往のある患者
〔腸閉塞を起こすおそれがある .（「重大な副作

用」の項参照）〕 
（6）QT 延長を起こしやすい患者（重度の徐脈等の

不整脈又はその既往歴のある患者 , うっ血性

心不全等の心疾患のある患者 , 低カリウム血

症の患者等）〔QT 延長を起こすおそれがある .
（「重要な基本的注意」,「薬物動態」の項参照）〕 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン アログリプチン安息香酸塩 テネリグリプチン臭化水素酸塩水和物 

 2.重要な基本的注意  
（1）本剤の使用にあたっては、患者に対し低血糖症

状及びその対処方法について十分説明するこ

と。特に、インスリン製剤又はスルホニルウレ

ア剤と併用する場合、低血糖のリスクが増加す

るおそれがある。インスリン製剤又はスルホニ

ルウレア剤による低血糖のリスクを軽減する

ため、これらの薬剤と併用する場合には、イン

スリン製剤又はスルホニルウレア剤の減量を

検討すること。〔「慎重投与」、「相互作用」、「重

大な副作用」及び「臨床成績」の項参照〕 
（2）糖尿病の診断が確立した患者に対してのみ適用

を考慮すること。糖尿病以外にも耐糖能異常・

尿糖陽性等、糖尿病類似の症状（腎性糖尿、甲

状腺機能異常等）を有する疾患があることに留

意すること。 
（3）本剤の適用はあらかじめ糖尿病治療の基本であ

る食事療法、運動療法を十分に行ったうえで効

果が不十分な場合に限り考慮すること。 
（4）本剤投与中は、血糖を定期的に検査するととも

に、経過を十分に観察し、常に投与継続の必要

性について注意を払うこと。本剤を3ヵ月投与

しても効果が不十分な場合、より適切と考えら

れる治療への変更を考慮すること。 
 

2.重要な基本的注意  
（1）本剤は他の糖尿病用薬と併用した場合に低血糖

を起こすおそれがあるので、これらの薬剤との
併用時には患者に対し低血糖症状及びその対

処方法について十分説明し、注意を喚起するこ

と。特にスルホニルウレア剤又はインスリン製
剤と併用する場合、低血糖のリスクが増加する

おそれがある。スルホニルウレア剤又はインス

リン製剤による低血糖のリスクを軽減するた
め、これらの薬剤と併用する場合には、スルホ

ニルウレア剤又はインスリン製剤の減量を検

討すること。（「慎重投与」、「相互作用」、「重大
な副作用」の項参照） 

（2）急性膵炎があらわれることがあるので、持続的

な激しい腹痛、嘔吐等の初期症状があらわれた
場合には、速やかに医師の診察を受けるよう患

者に指導すること。（「重大な副作用」の項参照） 
（3）糖尿病の診断が確立した患者に対してのみ適用

を考慮すること。糖尿病以外にも耐糖能異常・

尿糖陽性等、糖尿病類似の症状（腎性糖尿、甲

状腺機能異常等）を有する疾患があることに留
意すること。 

（4）本剤の適用はあらかじめ糖尿病治療の基本であ

る食事療法、運動療法を十分に行ったうえで効
果が不十分な場合に限り考慮すること 

2.重要な基本的注意  
（1）本剤の使用にあたっては , 患者に対し低血糖症

状及びその対処方法について十分説明するこ
と . 特に , スルホニルウレア系薬剤又はインス

リン製剤と併用する場合 , 低血糖のリスクが

増加するおそれがある . スルホニルウレア系
薬剤又はインスリン製剤による低血糖のリス

クを軽減するため , これらの薬剤と併用する

場合には , スルホニルウレア系薬剤又はイン
スリン製剤の減量を検討すること .（「慎重投

与」,「相互作用」,「重大な副作用」の項参照） 
（2）糖尿病の診断が確立した患者に対してのみ適用

を考慮すること . 糖尿病以外にも耐糖能異

常・尿糖陽性等 , 糖尿病類似の症状（腎性糖尿 , 
甲状腺機能異常等）を有する疾患があることに
留意すること . 

（3）本剤の適用はあらかじめ糖尿病治療の基本であ

る食事療法 , 運動療法を十分に行ったうえで
効果が不十分な場合に限り考慮すること . 

（4）本剤投与中は , 血糖を定期的に検査し , 薬剤の

効果を確かめ , 本剤を3ヵ月投与しても効果が
不十分な場合には他の治療法への変更を考慮

すること . 



オマリグリプチン 錠剤  
1.7 同種同効品一覧表 

 1.7 同種同効品一覧表  
 -  20  -  

 

表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン アログリプチン安息香酸塩 テネリグリプチン臭化水素酸塩水和物 

使用上の

注意  
（5）投与の継続中に、投与の必要がなくなる場合が

あり、また、患者の不養生、感染症の合併等に

より効果がなくなったり、不十分となる場合が

あるので、食事摂取量、血糖値、感染症の有無

等に留意の上、常に投与継続の可否、薬剤の選

択等に注意すること。 
（6）DPP-4阻害剤投与により急性膵炎があらわれる

ことがあるので、持続的な激しい腹痛、嘔吐等

の初期症状があらわれた場合には、速やかに医

師の診察を受けるよう患者に指導すること。

〔「重大な副作用（類薬）」の項参照〕 
（7）本剤とインスリン製剤との併用投与の有効性及

び安全性は検討されていない。 
（8）低血糖症状を起こすことがあるので、高所作業

、自動車の運転等に従事している患者に投与
するときには注意すること。 

（9）本剤と GLP-1受容体作動薬はいずれも GLP-1受
容体を介した血糖降下作用を有している。両
剤を併用した際の臨床試験成績はなく、有効

性及び安全性は確認されていない。 
（10）本剤は1週間に1回経口投与する薬剤であり、

投与中止後も作用が持続するので、血糖値や副

作用の発現について十分留意すること。〔「薬物

動態」及び「薬効薬理」の項参照〕  また、本
剤投与中止後に他の糖尿病用薬を使用すると

きは、血糖管理状況等を踏まえ、その投与開始

時期及び用量を検討すること。 

（5）本剤投与中は、血糖を定期的に検査するととも

に、経過を十分に観察し、本剤を２～３ヵ月投

与しても効果が不十分な場合には、より適切と
考えられる治療への変更を考慮すること。 

（6）投与の継続中に、投与の必要がなくなる場合が

あり、また、患者の不養生、感染症の合併等に
より効果がなくなったり、不十分となる場合が

あるので、食事摂取量、血糖値、感染症の有無

等に留意のうえ、常に投与継続の可否、薬剤の
選択等に注意すること。 

（7）低血糖症状を起こすことがあるので、高所作業、

自動車の運転等に従事している患者に投与す
るときには注意すること。（「重大な副作用」の

項参照）  
（8）チアゾリジン系薬剤との併用により循環血漿量

の増加によると考えられる浮腫が発現するこ

とがあるので観察を十分に行い、浮腫が認めら

れた場合には、患者の状態に応じてチアゾリジ
ン系薬剤を減量あるいは中止し、ループ利尿剤

（フロセミド等）を投与するなど適切な処置を

行うこと。 
（9）インスリン依存状態の２型糖尿病患者に対する

本剤とインスリン製剤との併用投与の有効性

及び安全性は検討されていない。したがって、
患者のインスリン依存状態について確認し、本

剤とインスリン製剤との併用投与の可否を判

断すること。 
（10）本剤と GLP-1受容体作動薬はいずれも GLP-1

受容体を介した血糖降下作用を有している。両

剤を併用した際の臨床試験成績はなく、有効性
及び安全性は確認されていない。 

（5）投与の継続中に , 投与の必要がなくなる場合や , 
減量する必要がある場合があり , また , 患者の

不養生 , 感染症の合併等により効果がなくな
ったり , 不十分となる場合があるので , 食事摂

取量 , 血糖値 , 感染症の有無等に留意の上 , 常
に投与継続の可否 , 投与量 , 薬剤の選択等に注
意すること . 

（6）QT 延長等の副作用が発現するおそれがあるの

で , QT 延長又はその既往のある患者（先天性
QT 延長症候群等） , Torsades de pointes の既往

のある患者では投与を避けることが望ましい .
（「薬物動態」の項参照） 

（7）低血糖症状を起こすことがあるので , 高所作業 , 
自動車の運転等に従事している患者に投与す

るときには注意すること . 
（8）本剤とインスリン製剤との併用投与の有効性及

び安全性は検討されていない . 
（9）本剤と GLP-1受容体作動薬はいずれも GLP-1受

容体を介した血糖降下作用を有している . 両
剤を併用した際の臨床試験成績はなく , 有効

性及び安全性は確認されていない . 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン アログリプチン安息香酸塩 テネリグリプチン臭化水素酸塩水和物 

 3.相互作用  
本剤は主に腎臓から未変化体として排泄され、排泄

には糸球体濾過及び再吸収が関与する。〔「薬物動態」
の項参照〕 
 

〔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  
糖尿病用薬： 
インスリン製

剤  
スルホニルウ

レア剤 
チアゾリジン

系薬剤 
ビグアナイド

系薬剤 
α-グルコシダ

ーゼ阻害剤 
速効型インス

リン分泌促進

薬  
GLP-1受容体

作動薬 
SGLT2阻害剤

等  

 

糖尿病用薬との併用

時には、低血糖の発現

に注意すること。特

に、インスリン製剤又

はスルホニルウレア

剤と併用する場合、低

血糖のリスクが増加

するおそれがある。こ

れらの薬剤による低

血糖のリスクを軽減

するため、インスリン

製剤又はスルホニル

ウレア剤の減量を検

討すること。低血糖症

状が認められた場合

には、糖質を含む食品

を摂取するなど適切

な処置を行うこと。

α-グルコシダーゼ阻

害剤との併用により

低血糖症状が認めら

れた場合には、ブドウ

糖を投与すること。

〔「慎重投与」、「重要

な基本的注意」、「重大

な副作用」及び「臨床

成績」 
の項参照〕 

糖尿病用薬

（特に、イン

スリン製剤

又はスルホ

ニルウレア

剤）との併用

時には、本剤

の血糖コン

トロール改

善により、低

血糖のリス

クが増加す

るおそれが

ある。 

 

3.相互作用  
本剤は主に腎臓から未変化体として排泄され、その

排泄には能動的な尿細管分泌の関与が推定される。
（【薬物動態】の項参照） 
 
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・

機序等 

糖尿病用薬 

スルホニルウレア剤 

グリメピリド、 

グリベンクラミド、 

グリクラジド、 

トルブタミド等 

速効型インスリン分泌促進

薬  

ナテグリニド、 

ミチグリニドカルシウム

水和物、 

レパグリニド 

α-グルコシダーゼ阻害剤 

ボグリボース、 

アカルボース、 

ミグリトール 

ビグアナイド系薬剤 

メトホルミン塩酸塩、 

ブホルミン塩酸塩 

チアゾリジン系薬剤 

ピオグリタゾン塩酸塩 

GLP-1受容体作動薬 

リラグルチド、 

エキセナチド、 

リキシセナチド 

・左記の糖尿病用薬と

併用した際に低血糖を

発現するおそれがある

ので、慎重に投与する

こと。特に、スルホニ

ルウレア剤又はインス

リン製剤と併用する場

合、低血糖のリスクが

増加するおそれがあ

る。これらの薬剤によ

る低血糖のリスクを軽

減するため、スルホニ

ルウレア剤又はインス

リン製剤の減量を検討

すること。 
・α-グルコシダーゼ阻

害剤との併用により低

血糖症状が認められた

場合にはショ糖ではな

くブドウ糖を投与する

こと。 
・チアゾリジン系薬剤

との併用時には、特に

浮腫の発現に注意する

こと。 

 

3.相互作用  
本剤は , 主として CYP3A4及びフラビン含有モノオ

キシゲナーゼ（FMO1及び FMO3）により代謝され , 未
変化体の尿中排泄率は14.8～22.1％であった .（「薬物

動態」の項参照） 
 

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  

糖尿病用薬 

スルホニルウ

レア系薬剤 

速効型インス

リン分泌促進

剤  

α-グルコシダ

ーゼ阻害剤 

ビグアナイド

系薬剤 

チアゾリジン

系薬剤 

GLP-1受容体

作動薬 

SGLT2阻害剤  

インスリン製

剤等 

低血糖症状が起こる

おそれがあるので , 
患者の状態を十分観

察しながら投与する

こと  特に , スルホニ

ルウレア系薬剤又は

インスリン製剤と併

用する場合 ,低血糖の

リスクが増加するお

それがある  スルホ 
ニルウレア系薬剤又

はインスリン製剤に

よる低血糖のリスク

を軽減するため , ス
ルホニルウレア系薬

剤又はインスリン製

剤の減量を検討する

こと （「慎重投与」 ,
「重要な基本的注

意」,「重大な副作用」

の項参照）低血糖症状

が認められた場合に

は , 通常はショ糖を

投与し , α-グルコシ

ダーゼ阻害剤との併

用時にはブドウ糖を

投与すること  

血糖降下作

用が増強さ

れる  
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン アログリプチン安息香酸塩 テネリグリプチン臭化水素酸塩水和物 

 血糖降下作用

を増強する薬

剤： 
β-遮断薬  
サリチル酸

剤  
モノアミン

酸化酵素阻

害剤等 

左記薬剤と本剤を併用

する場合には、血糖降

下作用の増強によりさ

らに血糖が低下する可

能性があるため、併用

する場合には、血糖値

その他患者の状態を十

分観察しながら投与す

ること。 

左記薬剤と

の併用によ

り血糖降下

作用が増強

されるおそ

れがある。 

血糖降下作用

を減弱する薬

剤： 
アドレナリ

ン副腎皮質

ホルモン 
甲状腺ホル

モン等 

左記薬剤と本剤を併用

する場合には、血糖降

下作用の減弱により血

糖が上昇する可能性が

あるため、併用する場

合には、血糖値その他

患者の状態を十分観察

しながら投与するこ

と。 

左記薬剤と

の併用によ

り血糖降下

作用が減弱

されるおそ

れがある。 

 

SGLT2阻害剤  

イプラグリフロジン  L-プ

ロリン、ダパグリフロジン

プロピレングリコール水

和物、 

トホグリフロジン水和物、 

ルセオグリフロジン水和

物等 

インスリン製剤 

 

糖尿病用薬及びその血糖降

下作用を増強又は減弱する

薬剤を併用している場合 

○糖尿病用薬の血糖降下作

用を増強する薬剤 

β-遮断薬、  

サリチル酸製剤、 

モノアミン酸化酵素阻

害薬、 

フィブラート系の高脂

血症治療薬、 

ワルファリン 等  

○糖尿病用薬の血糖降下作

用を減弱する薬剤 

アドレナリン、 

副腎皮質ホルモン、 

甲状腺ホルモン 等  

左記の併用に加え更に

本剤を併用する場合に

は、糖尿病用薬の使用

上の注意に記載の相互

作用に留意するととも

に、本剤のインスリン

分泌促進作用が加わる

ことによる影響に十分

に注意すること。 

 

血糖降下作用を増

強する薬剤 
β-遮断剤  
サリチル酸剤 
モノアミン酸化酵

素阻害剤等 

更に血糖が低下する

可能性があるため , 
血糖値その他患者の

状態を十分観察しな

がら投与すること  

血糖降下作用

が増強され

る  

血糖降下作用を減

弱する薬剤 
アドレナリン 
副腎皮質ホルモン 
甲状腺ホルモン等 

血糖が上昇する可能

性があるため , 血糖

値その他患者の状態

を十分観察しながら

投与すること  

血糖降下作用

が減弱され

る  

QT 延長を起こす

ことが知られてい

る薬剤 
クラス IA 抗不整

脈薬 
キニジン硫酸塩

水和物，プロカ

イン 
アミド塩酸塩等 

クラス III 抗不整

脈薬 
アミオダロン塩

酸  
塩，ソタロール

塩  
酸塩等 

QT 延長等が起こる

おそれがある  
これらの薬剤

では単独投与

でも QT 延長

がみられてい

る  

 

4.副作用  
2型糖尿病患者を対象に実施した臨床試験において、
日本人1,084例中73例（6.7%）に副作用が認められた。

主なものは低血糖症16例（1.5%）、便秘8例（0.7%）

であった。 
 

 

4.副作用  
承認時までの国内の臨床試験では、1,668例中の346
例（20.7％）に臨床検査値の異常を含む副作用が認め

られた。主なものは、低血糖、便秘、浮腫等であっ

た。外国の臨床試験では、396例中の78例（19.7％）
に臨床検査値の異常を含む副作用が認められた。主

なものは、浮動性めまい、頭痛、発疹等であった。 

4.副作用  
国 内 の 臨 床 試 験 で は , 総 症 例 数 1645 例 中 156 例
（9.5％）232件の副作用（臨床検査値の異常も含む）

が認められた . 主な副作用は , 低血糖症43例（2.6％）, 
便秘14例（0.9％）等であった . （効能追加承認時） 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン アログリプチン安息香酸塩 テネリグリプチン臭化水素酸塩水和物 

 （1）重大な副作用 
低血糖：経口糖尿病用薬との併用で低血糖*
（スルホニルウレア剤併用時4.8%、ビグアナ
イド系薬剤併用時2.0%、チアゾリジン系薬剤

併用時2.0%、速効型インスリン分泌促進剤併

用時1.0%）があらわれることがある。また、
他の糖尿病用薬と併用しない場合も低血糖*
（0.4%）が報告されている。DPP-4阻害剤で、

スルホニルウレア剤又はインスリン製剤との
併用で重篤な低血糖症状があらわれ、意識消

失を来す例も報告されていることから、スル

ホニルウレア剤又はインスリン製剤と併用す
る場合には、これらの薬剤の減量を検討する

こと。低血糖症状が認められた場合には、糖

質を含む食品を摂取するなど適切な処置を行
うこと。ただし、α-グルコシダーゼ阻害剤と

の併用により低血糖症状が認められた場合に

はブドウ糖を投与すること。〔「慎重投与」、
「重要な基本的注意」、「相互作用」及び「臨

床成績」の項参照〕 
*低血糖症として報告された発現頻度である。 

（2）重大な副作用（類薬） 

1）急性膵炎：DPP-4阻害剤投与により急性膵炎

があらわれることがあるので、観察を十分に行

い、持続的な激しい腹痛、嘔吐等の異常が認め

られた場合には投与を中止し、適切な処置を行

うこと。〔「重要な基本的注意」の項参照〕 

2）腸閉塞：DPP-4阻害剤投与により腸閉塞があ

らわれることがあるので、観察を十分に行い、

高度の便秘、腹部膨満、持続する腹痛、嘔吐等

の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。 

以下の副作用は、上記の試験あるいは自発報告で認

められているものである（自発報告による副作用の

頻度は不明とした）。 
（1）重大な副作用 

1）低血糖（0.1～5％未満）があらわれることがあ

るので、患者の状態を十分に観察しながら投
与すること。スルホニルウレア剤又はインス

リン製剤との併用で重篤な低血糖症状があら

われ、意識消失を来す例も報告されているこ
とから、これらの薬剤と併用する場合には、

スルホニルウレア剤又はインスリン製剤の減

量を検討すること。また、本剤の投与により
低血糖症状が認められた場合には通常はショ

糖を投与するが、α-グルコシダーゼ阻害剤と

の併用により低血糖症状が認められた場合に
はブドウ糖を投与すること。 

2）急性膵炎（頻度不明）があらわれることがある

ので、観察を十分に行い、持続的な激しい腹痛、
嘔吐等の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。 
3）AST（GOT）、ALT（GPT）、AL-P 等の著しい

上昇を伴う肝機能障害、黄疸（頻度不明）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。 

4）皮膚粘膜眼症候群（Stevens-Johnson 症候群）、

多形紅斑（いずれも頻度不明）があらわれるこ
とがあるので、このような症状があらわれた場

合には投与を中止し、適切な処置を行うこと。 
5）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（頻度不明）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、適切な処置
を行うこと。 

（1）重大な副作用 
1）低血糖症：他の糖尿病用薬との併用で低血糖症

があらわれることがある（グリメピリド併用時
8.9％ , ピオグリタゾン併用時1.5％ , グリニド

系薬剤併用時3.8％ , ビグアナイド系薬剤併用

時 1.1％ , α -グルコシダーゼ阻害剤併用時 1.3
％）. 特に , 他の DPP-4 阻害剤で , スルホニル

ウレア系薬剤との併用で重篤な低血糖症状が

あらわれ , 意識消失を来たす例も報告されて
いることから , スルホニルウレア系薬剤と併

用する場合には , スルホニルウレア系薬剤の

減量を検討すること .また , 他の糖尿病用薬を
併用しない場合でも低血糖症（1.1％）が報告

されている . 低血糖症状が認められた場合に

は , 糖質を含む食品を摂取するなど適切な処
置を行うこと .（「慎重投与」 ,「重要な基本的

注意」 ,「相互作用」の項参照） 
2）腸閉塞（0.1％）：腸閉塞があらわれることが

あるので ,観察を十分に行い , 高度の便秘 , 腹
部膨満 , 持続する腹痛 , 嘔吐等の異常が認めら

れた場合には投与を中止し , 適切な処置を行
うこと .（「慎重投与」の項参照） 

3）肝機能障害（頻度不明）：AST（GOT） , ALT
（GPT）の上昇等を伴う肝機能障害があらわれ
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 . 
4）間質性肺炎（頻度不明）：間質性肺炎があらわ

れることがあるので , 咳嗽 , 呼吸困難 , 発熱 , 
肺音の異常（捻髪音）等が認められた場合には , 
速やかに胸部 X 線 , 胸部 CT, 血清マーカー等

の検査を実施すること . 間質性肺炎が疑われ

た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 . 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン アログリプチン安息香酸塩 テネリグリプチン臭化水素酸塩水和物 

 （3）その他の副作用 
次のような症状又は異常があらわれた場合

には、投与を中止するなど適切な処置を行う
こと。  

 
種類／頻度 0.2～1%未満  

胃腸障害   便秘、下痢 

皮膚及び皮下組織障害 湿疹  

臨床検査   ALT（GPT）増加、

グリコヘモグロ

ビン増加、血中ブ

ドウ糖増加 
 

6）腸閉塞（頻度不明）があらわれることがあるの

で、観察を十分に行い、高度の便秘、腹部膨満、

持続する腹痛、嘔吐等の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。

（「慎重投与」の項参照） 
7）間質性肺炎（頻度不明）があらわれることがあ

るので、咳嗽、呼吸困難、発熱、肺音の異常（捻

髪音）等が認められた場合には、速やかに胸部

X 線、胸部 CT、血清マーカー等の検査を実施
すること。間質性肺炎が疑われた場合には投与

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。 
（2）その他の副作用 

 0.1～5％未満注2） 
1）過敏症注3） 発疹、瘙痒、蕁麻疹 

2）消化器 
 

腹部膨満、鼓腸、腹痛、

胃腸炎、便秘 
3）精神神経系 頭痛、めまい、四肢のし

びれ  
4）その他 倦怠感、鼻咽頭炎、浮腫、

動悸、関節痛、筋肉痛、 
貧血  

注2）頻度は国内及び外国臨床試験の集計結果に基づ
く。  

注3）このような場合には投与を中止すること。 

（2）その他の副作用 
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 . 
 

頻度  
種類  

0.1～1％未満  0.1％未満  

消化器  便秘 , 腹部膨満 , 腹部不

快感 , 悪心 , 腹痛 , 鼓腸 , 
口内炎 , 胃ポリープ , 結
腸ポリープ , 十二指腸潰

瘍 , 逆流性食道炎 , 下痢 , 
食欲減退 , アミラーゼ上
昇 , リパーゼ上昇 , 急性

膵炎注） 

 

肝臓  AST（GOT）上昇 , ALT
（GPT）上昇 , γ-GTP 上

昇  

Al-P 上昇  

腎臓･泌

尿器系  
蛋白尿 , 尿ケトン体陽

性 , 尿潜血  
 

皮膚  湿疹 , 発疹 , 瘙痒 , アレ

ルギー性皮膚炎 
 

その他  CK（CPK）上昇 , 血清カ
リウム上昇 , 倦怠感 , ア
レルギー性鼻炎 ,血清尿

酸上昇  

 

注）海外臨床試験で認められた副作用． 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン アログリプチン安息香酸塩 テネリグリプチン臭化水素酸塩水和物 

 5.高齢者への投与  
高齢者では腎機能が低下していることが多い。高齢

者では腎機能に注意し、特に重度腎機能障害のある
患者、血液透析又は腹膜透析を要する末期腎不全患

者には適切な用量調節を行うこと。〔「用法･用量に関

連する使用上の注意」、「慎重投与」及び「薬物動態」
の項参照〕 

5.高齢者への投与  
一般に高齢者では腎機能が低下していることが多い

ので、腎機能に注意し、腎機能障害の程度に応じて
適切な用量調整を行うこと。（＜用法・用量に関連す

る使用上の注意＞、「慎重投与」及び【薬物動態】の

項参照）  

5.高齢者への投与  
一般に高齢者では生理機能が低下していることが多

いので , 患者の状態を観察しながら投与すること . 

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

合にのみ投与を考慮すること。〔妊娠中の投与に

関する安全性は確立していない。動物実験（ラ
ット）において、100 mg/kg/日（臨床投与量25 mg/
週の約645倍の曝露量に相当する）の経口投与に

より、胎児体重の減少、過剰肋骨発現胎児数の
軽度増加及び骨化仙尾椎数の減少が認められた

との報告がある。〕 
（2）授乳中の婦人には本剤投与中は授乳を避けさせ

ること。〔動物実験（ラット）で乳汁中への移行

が報告されている。〕 

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、

治療上の有益性が危険性を上まわると判断され

る場合にのみ投与すること。［妊娠中の投与に関

する安全性は確立していない。動物試験（ラッ
ト）において、胎盤通過が報告されている。］ 

（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。［動
物試験（ラット）で乳汁中へ移行することが報

告されている。］ 

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 , 

治療上の有益性が危険性を上回ると判断される

場合にのみ投与を考慮すること .〔妊娠中の投与

に関する安全性は確立していない . また , 動物
実験（ラット）で胎児への移行が報告されてい

る .〕  
（2） 授乳中の婦人には , 本剤投与中は授乳を避けさ

せること .〔動物実験（ラット）で乳汁中への移

行が報告されている .〕 

 7.小児等への投与  
小児等に対する本剤の安全性及び有効性は確立して

いない〔使用経験がない〕。 

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）。 

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
穿孔を起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。〕 

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。］ 

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
穿孔を起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 .〕 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン アログリプチン安息香酸塩 テネリグリプチン臭化水素酸塩水和物 

 

－  －  

9 ．その他の注意  
（1）海外臨床試験において本剤160mg を1日1 回投

与したときに Q T 延長が報告されている .（「薬
物動態」の項参照）（本剤の承認された用量は , 
通常 , テネリグリプチンとして20mg 1日1 回で

あり , 最大投与量は 40mg1日 1 回である .（【用
法・用量】の項参照）） 

（2）カニクイザルを用いた52週間反復経口投与毒性

試験において , 75mg/kg/ 日投与で尾 , 四肢及び
耳介等に表皮剥脱・痂皮・潰瘍等の皮膚症状が

認められた . このときの AUC0-24hrは , 1日40mgを
ヒトに投与したときの約45倍に達していた . な
お , 同様の毒性所見は , 他の動物種（ラット , マ
ウス及びウサギ）及びヒトでは報告されていな

い . 
添付文書

の作成年

月日  

－  2014年10月改訂（第12版） 2015年4月改訂（第6版） 

備考  申請薬剤  －  －  
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン リナグリプチン アナグリプチン 

用法・  
用量  

通常、成人にはオマリグリプチンとして25 mg を1週
間に1回経口投与する。 
 

＜用法・用量に関連する使用上の注意＞ 

（1）本剤は主に腎臓で排泄されるため、重度腎機能

障害のある患者、血液透析又は腹膜透析を要す

る末期腎不全患者では、下表を目安に用量調節

すること。なお、ここで示している用法・用量

はシミュレーション結果に基づき設定された

ものであることから、患者の状態を慎重に観察

すること。〔「慎重投与」及び「薬物動態」の項

参照〕  

 

腎機能

障害  

eGFR（mL/min/1.73m2）  
血清クレアチニン値

（mg/dL）* 
投与量  

重度、末

期腎不

全  

eGFR < 30 
男性：Cr > 1.9 
女性：Cr > 1.4 

12.5 mg
週1回  

*eGFR に相当する換算値（年齢60歳） 
 
（2）末期腎不全患者については、血液透析との時間

関係は問わない。 

（3）次の点を患者に指導すること。 

1）本剤は週1回服用する薬剤であり、同一曜日に服

用すること。 

2）本剤の服用を忘れた場合は、気づいた時点で1回

分を服用し、その後はあらかじめ定められた曜日

に服用すること。同日中に2回分を服用しないこ

と。  

通常、成人にはリナグリプチンとして5mg を1日1回
経口投与する。 

通常、成人にはアナグリプチンとして1回100mg を1
日2回朝夕に経口投与する。なお、効果不十分な場合

には、経過を十分に観察しながら1回量を200mg まで
増量することができる。 
 

＜用法・用量に関連する使用上の注意＞ 

腎機能障害患者では、排泄の遅延により本剤の血中
濃度が上昇するため、重度以上の腎機能障害患者で

は、下表を目安に用量調節すること。（「薬物動態」

の項参照） 

 
クレアチニン

クリアランス

（mL/分）  

血清クレア

チニン値  
（mg/dL）注1） 

投与量  

重度腎機

能障害患

者  
／末期腎

不全患者  

Ccr＜30 

男性：  
Cr＞2.4 
女性：  
Cr＞2.0 

100mg、
1日1回  

末期腎不全患者については、血液透析との時間関係

は問わない。 
注1）クレアチニンクリアランスに相当する換算値
（年齢60歳、体重65kg）  
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン リナグリプチン アナグリプチン 

禁忌  （1）本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者 
（2）重症ケトーシス、糖尿病性昏睡又は前昏睡、1

型糖尿病の患者〔輸液及びインスリンによる速
やかな高血糖の是正が必須となるので本剤を

投与すべきでない。〕 
（3）インスリン注射による血糖管理が望まれる重症

感染症、手術前後、重篤な外傷のある患者〔イ

ンスリン注射による血糖管理が望まれるので

本剤の投与は適さない。〕 

（1）  本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者 
（2）  糖尿病性ケトアシドーシス、糖尿病性昏睡又

は前昏睡、1 型糖尿病の患者［輸液及びインス
リンによる速やかな高血糖の是正が必須とな

るので本剤を投与すべきでない。］ 
（3）  重症感染症、手術前後、重篤な外傷のある患

者［インスリン注射による血糖管理が望まれる

ので本剤の投与は適さない。］ 

(1) 本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者 
(2) 重症ケトーシス、糖尿病性昏睡又は前昏睡、1

型糖尿病の患者［輸液及びインスリンによる速
やかな高血糖の是正が必須となるので本剤の投

与は適さない。］ 
(3) 重症感染症、手術前後、重篤な外傷のある患者

［インスリンによる血糖管理が望まれるので本

剤の投与は適さない。］ 

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）重度腎機能障害のある患者、血液透析又は腹膜

透析を要する末期腎不全患者〔血中濃度が上昇

するおそれがある。（「用法・用量に関連する使

用上の注意」及び「薬物動態」の項参照）〕 

（2）他の糖尿病用薬（特に、インスリン製剤又はス

ルホニルウレア剤）を投与中の患者〔併用によ

り低血糖を起こすことがある。（「重要な基本的

注意」、「相互作用」、「重大な副作用」及び「臨

床成績」の項参照）〕 

（3）次に掲げる低血糖を起こすおそれのある患者又

は状態  

1）脳下垂体機能不全又は副腎機能不全 

2）栄養不良状態、飢餓状態、不規則な食事摂

取、食事摂取量の不足又は衰弱状態 

3）激しい筋肉運動 

4）過度のアルコール摂取者 

5）高齢者 

 

1.慎重投与（次の患者には慎重に投与すること） 
（1）スルホニルウレア剤又はインスリン製剤を投与

中の患者［併用により低血糖のリスクが増加す
るおそれがある。（「重要な基本的注意」、「相互

作用」及び「重大な副作用」の項参照）］ 
（2）  次に掲げる患者又は状態［低血糖を起こすお

それがある。］ 
1）脳下垂体機能不全又は副腎機能不全 
2）栄養不良状態、飢餓状態、不規則な食事摂

取、食事摂取量の不足又は衰弱状態 
3）激しい筋肉運動 
4）過度のアルコール摂取者 

（3）  腹部手術の既往又は腸閉塞の既往のある患者

［腸閉塞を起こすおそれがある。（「重大な副作

用」の項参照）］ 

1.慎重投与（次の患者には慎重に投与すること） 
(1) 重度腎機能障害のある患者又は透析中の末期腎

不全患者（「用法・用量に関連する使用上の注
意」、「薬物動態」の項参照） 

(2)  スルホニルウレア剤を投与中の患者［他の

DPP-4阻害剤において、併用により重篤な低血糖
症が報告されている。（「重要な基本的注意」、「相

互作用」、「副作用」の項参照）］ 
(3) 次に掲げる患者又は状態［低血糖を起こすおそ

れがある。］ 
1)脳下垂体機能不全又は副腎機能不全 
2)栄養不良状態、飢餓状態、不規則な食事摂取、
食事摂取量の不足又は衰弱状態 

3)激しい筋肉運動 
4)過度のアルコール摂取者 

(4) 腹部手術の既往又は腸閉塞の既往のある患者

［腸閉塞を起こすおそれがある。（「重大な副作

用」の項参照）］ 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン リナグリプチン アナグリプチン 

 2.重要な基本的注意  
（1）本剤の使用にあたっては、患者に対し低血糖症

状及びその対処方法について十分説明するこ

と。特に、インスリン製剤又はスルホニルウレ

ア剤と併用する場合、低血糖のリスクが増加す

るおそれがある。インスリン製剤又はスルホニ

ルウレア剤による低血糖のリスクを軽減する

ため、これらの薬剤と併用する場合には、イン

スリン製剤又はスルホニルウレア剤の減量を

検討すること。〔「慎重投与」、「相互作用」、「重

大な副作用」及び「臨床成績」の項参照〕 
（2）糖尿病の診断が確立した患者に対してのみ適用

を考慮すること。糖尿病以外にも耐糖能異常・

尿糖陽性等、糖尿病類似の症状（腎性糖尿、甲

状腺機能異常等）を有する疾患があることに留

意すること。 
（3）本剤の適用はあらかじめ糖尿病治療の基本であ

る食事療法、運動療法を十分に行ったうえで効

果が不十分な場合に限り考慮すること。 
（4）本剤投与中は、血糖を定期的に検査するととも

に、経過を十分に観察し、常に投与継続の必要

性について注意を払うこと。本剤を3ヵ月投与

しても効果が不十分な場合、より適切と考えら

れる治療への変更を考慮すること。 
 

2.重要な基本的注意  
（1）本剤の使用にあたっては、患者に対し低血糖症

状及びその対処方法について十分説明するこ
と。特に、スルホニルウレア剤又はインスリン

製剤と併用する場合、低血糖のリスクが増加す

るおそれがある。スルホニルウレア剤又はイン
スリン製剤による低血糖のリスクを軽減する

ため、これらの薬剤と併用する場合にはスルホ

ニルウレア剤又はインスリン製剤の減量を検
討すること。［「慎重投与」、「相互作用」及び「重

大な副作用」の項参照］ 
（2）糖尿病の診断が確立した患者に対してのみ適用

を考慮すること。糖尿病以外にも耐糖能異常・

尿糖陽性等、糖尿病類似の症状（腎性糖尿、甲

状腺機能異常等）を有する疾患があることに留
意すること。 

（3）本剤の適用はあらかじめ糖尿病治療の基本であ

る食事療法、運動療法を十分に行った上で効果
が不十分な場合に限り考慮すること。 

（4）本剤投与中は、血糖を定期的に検査するととも

に、経過を十分に観察し、常に投与継続の必要
性について注意を払うこと。本剤を3ヵ月投与

しても食後血糖に対する効果が不十分な場合、

より適切と考えられる治療への変更を考慮す
ること。  

2.重要な基本的注意  
(1) 本剤の使用にあたっては、患者に対し低血糖症

状及びその対処方法について十分説明するこ
と。特にスルホニルウレア剤と併用する場合、

低血糖のリスクが増加するおそれがある。スル

ホニルウレア剤による低血糖のリスクを軽減す
るため、スルホニルウレア剤と併用する場合に

は、スルホニルウレア剤の減量を検討すること。

（「慎重投与」、「相互作用」、「副作用」の項参照） 
(2) 糖尿病の診断が確立した患者に対してのみ適用

を考慮すること。糖尿病以外にも耐糖能異常・

尿糖陽性等、糖尿病類似の症状（腎性糖尿、甲
状腺機能異常等）を有する疾患があることに留

意すること。 
(3) 本剤の適用はあらかじめ糖尿病治療の基本であ

る食事療法、運動療法を十分に行った上で効果

が不十分な場合に限り考慮すること。 
(4) 本剤投与中は、血糖を定期的に検査するととも

に、経過を十分に観察し、常に投与継続の必要

性について注意を払うこと。本剤を2～3カ月投

与しても効果が不十分な場合には、より適切と
考えられる治療への変更を考慮すること。 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン リナグリプチン アナグリプチン 

使用上の

注意  
（5）投与の継続中に、投与の必要がなくなる場合が

あり、また、患者の不養生、感染症の合併等に

より効果がなくなったり、不十分となる場合が

あるので、食事摂取量、血糖値、感染症の有無

等に留意の上、常に投与継続の可否、薬剤の選

択等に注意すること。 
（6）DPP-4阻害剤投与により急性膵炎があらわれる

ことがあるので、持続的な激しい腹痛、嘔吐等

の初期症状があらわれた場合には、速やかに医

師の診察を受けるよう患者に指導すること。

〔「重大な副作用（類薬）」の項参照〕 
（7）本剤とインスリン製剤との併用投与の有効性及

び安全性は検討されていない。 
（8）低血糖症状を起こすことがあるので、高所作業

、自動車の運転等に従事している患者に投与
するときには注意すること。 

（9）本剤と GLP-1受容体作動薬はいずれも GLP-1受
容体を介した血糖降下作用を有している。両
剤を併用した際の臨床試験成績はなく、有効

性及び安全性は確認されていない。 
（10）本剤は1週間に1回経口投与する薬剤であり、

投与中止後も作用が持続するので、血糖値や副

作用の発現について十分留意すること。〔「薬物

動態」及び「薬効薬理」の項参照〕  また、本
剤投与中止後に他の糖尿病用薬を使用すると

きは、血糖管理状況等を踏まえ、その投与開始

時期及び用量を検討すること。 

（5）投与の継続中に、投与の必要がなくなる場合が

あり、また、患者の不養生、感染症の合併等に

より効果がなくなったり、不十分となる場合が
あるので、食事摂取量、血糖値、感染症の有無

等に留意の上、常に投与継続の可否、薬剤の選

択等に注意すること。 
（6）低血糖症状を起こすことがあるので、高所作業、

自動車の運転等に従事している患者に投与す

るときには注意すること。 
（7）本剤とインスリン製剤との併用についての有効

性及び安全性は検討されていない。 
（8）本剤と GLP-1受容体作動薬はいずれも GLP-1受

容体を介した血糖降下作用を有している。両剤

を併用した際の臨床試験成績はなく、有効性及

び安全性は確認されていない。 

(5) 投与の継続中に、投与の必要がなくなる場合が

あり、また、患者の不養生、感染症の合併等に

より効果がなくなったり、不十分となる場合が
あるので、食事摂取量、血糖値、感染症の有無

等に留意の上、常に投与継続の可否、薬剤の選

択等に注意すること。 
(6) 速効型インスリン分泌促進薬との併用について

の臨床効果及び安全性は確立されていない。 
(7) 低血糖症状を起こすことがあるので、高所作業、

自動車の運転等に従事している患者に投与する

ときには注意すること。 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン リナグリプチン アナグリプチン 

 3.相互作用  
本剤は主に腎臓から未変化体として排泄され、排泄

には糸球体濾過及び再吸収が関与する。〔「薬物動態」
の項参照〕 
 

〔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  
糖尿病用薬： 
インスリン製

剤  
スルホニルウ

レア剤 
チアゾリジン

系薬剤 
ビグアナイド

系薬剤 
α-グルコシダ

ーゼ阻害剤 
速効型インス

リン分泌促進

薬  
GLP-1受容体

作動薬 
SGLT2阻害剤

等  

 

糖尿病用薬との併用

時には、低血糖の発現

に注意すること。特

に、インスリン製剤又

はスルホニルウレア

剤と併用する場合、低

血糖のリスクが増加

するおそれがある。こ

れらの薬剤による低

血糖のリスクを軽減

するため、インスリン

製剤又はスルホニル

ウレア剤の減量を検

討すること。低血糖症

状が認められた場合

には、糖質を含む食品

を摂取するなど適切

な処置を行うこと。

α-グルコシダーゼ阻

害剤との併用により

低血糖症状が認めら

れた場合には、ブドウ

糖を投与すること。

〔「慎重投与」、「重要

な基本的注意」、「重大

な副作用」及び「臨床

成績」 
の項参照〕 

糖尿病用薬

（特に、イン

スリン製剤

又はスルホ

ニルウレア

剤）との併用

時には、本剤

の血糖コン

トロール改

善により、低

血糖のリス

クが増加す

るおそれが

ある。 

 

3.相互作用  
本剤は主に糞中に未変化体のまま排泄される。尿中

に排泄される割合は少量である（5％）。［「薬物動態」
の項参照］ 
 

〔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 

糖尿病用薬： 

スルホニル

アミド系薬

剤  

スルホニル

ウレア剤 

ビグアナイ

ド系薬剤 

インスリン

製剤 

チアゾリジ

ン系薬剤 

α-グルコシ

ダーゼ 

阻害剤 

速効型イン

スリン 

分泌促進薬 

GLP-1受容

体作動薬 

SGLT2阻害

剤等 

糖尿病用薬との併用時に

は、特に低血糖症状の発 現

に注意すること。［「慎重投

与」の項参照］特に、スル

ホニルウレア 剤と併用す

る場合、低血 糖のリスクが

増加するおそれがある。ス

ルホニルウレア剤による低

血糖のリスクを軽減するた

め、スルホニルウレア剤の

減量を検討すること。［「重

要な基本的注意」及び「重

大な副作用」の項参照］ 

インスリン製剤と併用する

場合、低血糖のリスクが増

加するおそれがある。低血

糖のリスクを軽減するた

め、インスリン製剤の減量

を検討すること（外国人の

高度の腎機能障害のある患

者において、インスリン製

剤と併用した場合、低血糖

のリスクの増加が認められ

ている）。 
α-グルコシダーゼ阻害剤

との併用により低血糖症状

が認められた場合にはショ

糖ではなくブドウ糖を投与

すること。 

糖尿病用薬

との併用時

には、本剤

の血糖コン

トロール改

善により、

低血糖のリ

スクが増加

するおそれ

がある。 

 

3.相互作用  
本剤は主に腎臓から未変化体又は代謝物として排泄

され、その排泄には能動的な尿細管分泌の関与が推
定される。（「薬物動態」の項参照） 
 
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 

糖尿病用薬 

スルホニルウレ

ア剤 

α-グルコシダー

ゼ阻害剤 

ビグアナイド系

薬剤 

チアゾリジン系

薬剤 

速効型インスリ

ン  

分泌促進薬 

GLP-1受容体作

動薬 

SGLT2阻害剤  

インスリン製剤

等  

糖尿病用薬と本剤を併

用する場合には、低血

糖症状を発現するおそ

れがあるので、慎重に

投与すること。特に、

スルホニルウレア剤と

併用する場合、低血糖

のリスクが増加するお

それがある。スルホニ

ルウレア剤による低血

糖のリスクを軽減する

ため、スルホニルウレ

ア剤の減量を検討する

こと。（「慎重投与」、「重

要な基本的注意」、「副

作用」の項参照） 
α-グルコシダーゼ阻

害剤との併用により低

血糖症状が認められた

場合にはショ糖ではな

くブドウ糖を投与する

こと。 

糖尿病用薬

との併用に

より血糖降

下作用が増

強され、低

血糖症のリ

スクが増加

するおそれ

がある。 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン リナグリプチン アナグリプチン 

 血糖降下作用

を増強する薬

剤： 
β-遮断薬  
サリチル酸

剤  
モノアミン

酸化酵素阻

害剤等 

左記薬剤と本剤を併用

する場合には、血糖降

下作用の増強によりさ

らに血糖が低下する可

能性があるため、併用

する場合には、血糖値

その他患者の状態を十

分観察しながら投与す

ること。 

左記薬剤と

の併用によ

り血糖降下

作用が増強

されるおそ

れがある。 

血糖降下作用

を減弱する薬

剤： 
アドレナリ

ン副腎皮質

ホルモン 
甲状腺ホル

モン等 

左記薬剤と本剤を併用

する場合には、血糖降

下作用の減弱により血

糖が上昇する可能性が

あるため、併用する場

合には、血糖値その他

患者の状態を十分観察

しながら投与するこ

と。 

左記薬剤と

の併用によ

り血糖降下

作用が減弱

されるおそ

れがある。 

 

血糖降下作

用を増強す

る薬剤： 
サリチル酸

剤  
モノアミン

酸化酵素阻

害剤 
リトナビル

等  

左記薬剤と本剤を併用す

る場合には、血糖降下作用

の増強により更に血糖が

低下する可能性があるた

め、併用する場合には、血

糖値その他患者の状態を

十分観察しながら投与す

ること。［「薬物動態」の項

参照］ 

左記薬剤

との併用

により血

糖降下作

用が増強

されるお

それがあ

る。 

血糖降下作

用を減弱す

る薬剤： 
アドレナリ

ン  
副腎皮質ホ

ルモン 
甲状腺ホル

モン 
リファンピ

シン等 

左記薬剤と本剤を併用す

る場合には、血糖降下作用

の減弱により血糖が上昇

する可能性があるため、併

用する場合には、血糖値そ

の他患者の状態を十分観

察しながら投与すること。

［「薬物動態」の項参照］ 

左記薬剤

との併用

により血

糖降下作

用が減弱

されるお

それがあ

る。 

 

血 糖降 下作用 を

増強する薬剤 
β-遮断薬  
サ リ チ ル 酸 製

剤  
モ ノ ア ミ ン 酸

化酵 
素阻害薬 
フ ィ ブ ラ ー ト

系薬剤等 

左記薬剤と本剤を併

用する場合には、血糖

降下作用の増強によ

りさらに血糖が低下

するおそれがあるの

で、血糖値その他患者

の状態を十分観察し

ながら投与すること。 

左記薬剤と

の併用によ

り血糖降下

作用が増強

されるおそ

れがある。 

血 糖降 下作用 を

減弱する薬剤 
アドレナリン 
副 腎 皮 質 ホ ル

モン 
甲 状 腺 ホ ル モ

ン等 

左記薬剤と本剤を併

用する場合には、血糖

降下作用の減弱によ

り血糖が上昇するお

それがあるので、血糖

値その他患者の状態

を十分観察しながら

投与すること。 

左記薬剤と

の併用によ

り血糖降下

作用が減弱

されるおそ

れがある。 

ジゴキシン 本剤との併用により

ジゴキシンの血漿中

濃度がわずかに増加

したとの報告がある

ので、適切な観察を行

うこと。（「薬物動態」

の項参照） 

機序不明 

 

4.副作用  
2型糖尿病患者を対象に実施した臨床試験において、

日本人1,084例中73例（6.7%）に副作用が認められた。
主なものは低血糖症16例（1.5%）、便秘8例（0.7%）

であった。 
 

 

4.副作用  
国内で実施された臨床試験では、 1170例中 134例
（11.5％）に臨床検査値の異常を含む副作用が認めら
れている。主な副作用は低血糖症24例（2.1％）、便秘

20例（1.7％）、鼓腸12例（1.0％）、腹部膨満7例（0.6％）

等であった。 

4.副作用  
国内で実施された臨床試験において、996例中198例
（19.9％）に臨床検査値異常を含む副作用が認められ
た。主な副作用は便秘26例（2.6％）、低血糖症20例
（2.0％）、便潜血陽性19例（1.9％）等であった。［承

認時］  
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン リナグリプチン アナグリプチン 

 （1）重大な副作用 
低血糖：経口糖尿病用薬との併用で低血糖*
（スルホニルウレア剤併用時4.8%、ビグアナ
イド系薬剤併用時2.0%、チアゾリジン系薬剤

併用時2.0%、速効型インスリン分泌促進剤併

用時1.0%）があらわれることがある。また、
他の糖尿病用薬と併用しない場合も低血糖*
（0.4%）が報告されている。DPP-4阻害剤で、

スルホニルウレア剤又はインスリン製剤との
併用で重篤な低血糖症状があらわれ、意識消

失を来す例も報告されていることから、スル

ホニルウレア剤又はインスリン製剤と併用す
る場合には、これらの薬剤の減量を検討する

こと。低血糖症状が認められた場合には、糖

質を含む食品を摂取するなど適切な処置を行
うこと。ただし、α-グルコシダーゼ阻害剤と

の併用により低血糖症状が認められた場合に

はブドウ糖を投与すること。〔「慎重投与」、
「重要な基本的注意」、「相互作用」及び「臨

床成績」の項参照〕 
*低血糖症として報告された発現頻度である。 

（2）重大な副作用（類薬） 

1）急性膵炎：DPP-4阻害剤投与により急性膵炎

があらわれることがあるので、観察を十分に行

い、持続的な激しい腹痛、嘔吐等の異常が認め

られた場合には投与を中止し、適切な処置を行

うこと。〔「重要な基本的注意」の項参照〕 

2）腸閉塞：DPP-4阻害剤投与により腸閉塞があ

らわれることがあるので、観察を十分に行い、

高度の便秘、腹部膨満、持続する腹痛、嘔吐等

の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。 

（1）重大な副作用 
1）  低血糖症（2.1％）：本剤の投与により低血

糖症があらわれることがある。なお、他の
DPP-4阻害剤で、スルホニルウレア剤との 
併用で重篤な低血糖症があらわれ、意識消失

を来たす例も報告されている。低血糖症状が
認められた場合には、糖質を含む食品を摂取

するなど適切な処置を行うこと。［「慎重投

与」、「重要な基本的注意」、「相互作用」
及び「臨床成績」の項参照］ 

2）  腸閉塞（頻度不明）：腸閉塞があらわれる

ことがあるので、観察を十分に行い、高度の
便秘、腹部膨満、持続する腹痛、嘔吐等の異

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。［「慎重投与」の項参照］ 
3） 肝機能障害（頻度不明）： AST（GOT）、ALT

（GPT）の上昇等を伴う肝機能障害が  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。 
 

（1）重大な副作用 
1）低血糖症：本剤の投与により低血糖症があら

われることがある。他の DPP-4阻害剤で、ス
ルホニルウレア剤との併用で重篤な低血糖症

状があらわれ、意識消失を来す例も報告され

ていることから、スルホニルウレア剤と併用
する場合には、スルホニルウレア剤の減量を

検討すること。低血糖症状が認められた場合

には、糖質を含む食品を摂取するなど適切な
処置を行うこと。ただし、α-グルコシダーゼ

阻害剤との併用により低血糖症状が認められ

た場合には、ブドウ糖を投与すること。（「慎
重投与」、「重要な基本的注意」、「相互作

用」の項参照） 
2）腸閉塞（頻度不明）：腸閉塞があらわれるこ

とがあるので、観察を十分に行い、高度の便

秘、腹部膨満、持続する腹痛、嘔吐等の異常

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。（「慎重投与」の項参照） 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン リナグリプチン アナグリプチン 

 （3）その他の副作用 
次のような症状又は異常があらわれた場合

には、投与を中止するなど適切な処置を行う
こと。  

 
種類／頻度 0.2～1%未満  

胃腸障害   便秘、下痢 

皮膚及び皮下組織障害 湿疹  

臨床検査   ALT（GPT）増加、

グリコヘモグロ

ビン増加、血中ブ

ドウ糖増加 
 

（2）その他の副作用 
 

 0.3％以上   頻度不明  

過敏症   
蕁麻疹、血

管浮腫、気

管支収縮  

代謝及び栄養

障害  
 

高トリグ

リセリド

血症、高  
脂血症  

神経系障害 浮動性めまい  

呼吸器、胸郭及

び縦隔障害 
鼻咽頭炎  咳嗽  

胃腸障害  腹部膨満、便秘、鼓

腸、  胃腸炎  
膵炎  

皮膚及び皮下

組織障害  

 発疹  

全身障害及び

投与局所様態 
浮腫   

臨床検査  体重増加、膵酵素

（血中アミラーゼ、

リパーゼ）増加、肝

酵素（AST（GOT）、
ALT（GPT））上昇  

 

 

(3) その他の副作用  
 

 0.1～5％未満  
消化器  便秘、下痢、胃炎、腹部膨満、腹痛、

腹部不快感、血中アミラーゼ上昇、

悪心・嘔吐、腸炎、鼓腸、消化性潰

瘍  
過敏症注2) 発疹、瘙痒 

肝臓  ALT（GPT）上昇、AST（GOT）上

昇、γ-GTP 上昇  
精 神 神 経

系  
めまい  

血液  貧血、白血球数増加 
その他  便潜血陽性、鼻咽頭炎、浮腫、CK

（CPK）上昇、尿中血陽性、  
血中尿酸上昇 

注2）症状があらわれた場合には投与を中止するこ
と。  

 5.高齢者への投与  
高齢者では腎機能が低下していることが多い。高齢

者では腎機能に注意し、特に重度腎機能障害のある

患者、血液透析又は腹膜透析を要する末期腎不全患
者には適切な用量調節を行うこと。〔「用法･用量に関

連する使用上の注意」、「慎重投与」及び「薬物動態」

の項参照〕 

5.高齢者への投与  
高齢者への使用経験が少ないため、副作用発現に留

意し、経過を十分観察しながら慎重に投与すること。 

5.高齢者への投与  
一般に高齢者では生理機能が低下しているので、副

作用発現に留意し、経過を十分に観察しながら慎重

に投与すること。 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン リナグリプチン アナグリプチン 

 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
合にのみ投与を考慮すること。〔妊娠中の投与に

関する安全性は確立していない。動物実験（ラ

ット）において、100 mg/kg/日（臨床投与量25 mg/
週の約645倍の曝露量に相当する）の経口投与に

より、胎児体重の減少、過剰肋骨発現胎児数の

軽度増加及び骨化仙尾椎数の減少が認められた
との報告がある。〕 

（2）授乳中の婦人には本剤投与中は授乳を避けさせ

ること。〔動物実験（ラット）で乳汁中への移行
が報告されている。〕 

 

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治

療上の有益性が危険性を上回ると判断された場
合にのみ投与を考慮すること。［妊娠中の投与に

関する安全性は確立していない。また、動物実

験（ラット及びウサギ）で、胎児への移行が報
告されている。］ 

（2）授乳中の婦人には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。
［動物実験（ラット）で、乳汁中へ移行するこ

とが報告されている。］ 

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、

治療上の有益性が危険性を上回ると判断された
場合にのみ投与を考慮すること。［妊娠中の投与

に関する安全性は確立していない。また、動物

実験（ラット）で胎児への移行が報告されてい
る。］  

(2) 授乳中の婦人には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。
［動物実験（ラット）で乳汁中への移行が報告

されている。］ 

7.小児等への投与  
小児等に対する本剤の安全性及び有効性は確立して

いない〔使用経験がない〕。 

7.小児等への投与  
小児等に対する安全性は確立していない（使用経験

がない）。 

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.過量投与  
（1）症状 
海外の臨床試験において、健康成人に600mg（通常の

1日投与量の120倍）まで単回投与したところ、忍容
性は良好であった。ヒトにおいて1回600mg を超える

用量が投与された経験はない。 
（2）処置 
過量投与が生じた場合は、一般的な対症療法（未吸

収薬剤を消化管から除去するなど）を行い、臨床症

状をモニタリングしながら、必要に応じて適切な処
置を行うこと。 

－  
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン リナグリプチン アナグリプチン 

 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

穿孔を起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。〕 

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、更には穿孔を起こし

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。］ 

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） 

 

－  －  

9.その他の注意  
雌雄ラットに本剤200、600、2000mg/kg/日（2000mg/kg/ 
日群の雄は投与71週以降1000mg/kg/日に減量）を104
週間反復経口投与したがん原性試験において、

2000/1000mg/kg/日群の雄で肝臓の血管肉腫の発生頻
度が増加し、2000mg/kg/日群の雌（60例中1例）で同

様の血管肉腫が認められた。また、2000/1000mg/kg/
日群の雄で膀胱の移行上皮乳頭腫の発生頻度に増加
傾 向 が 認 め ら れ た 。 ラ ッ ト に 本 剤 2000 又 は

1000mg/kg/ 日 を 反 復経 口投 与した とき の曝露 量

（AUC）は、臨床での最大投与量（1回200mg、1日2
回）の200倍以上又は140倍以上であった。なお、マ

ウスを用いたがん原性試験では、腫瘍の発生頻度増

加は認められなかった。 
添付文書

の作成年

月日  

－  2015年  1月改訂（第7版）  2014年1月改訂（第4版） 

備考  申請薬剤  －  －  
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン サキサグリプチン水和物 トレラグリプチンコハク酸塩 

用法・  
用量  

通常、成人にはオマリグリプチンとして25 mg を1週
間に1回経口投与する。 
 

＜用法・用量に関連する使用上の注意＞ 

（1）本剤は主に腎臓で排泄されるため、重度腎機能

障害のある患者、血液透析又は腹膜透析を要す

る末期腎不全患者では、下表を目安に用量調節

すること。なお、ここで示している用法・用量

はシミュレーション結果に基づき設定された

ものであることから、患者の状態を慎重に観察

すること。〔「慎重投与」及び「薬物動態」の項

参照〕  

 

腎機能

障害  

eGFR（mL/min/1.73m2）  
血清クレアチニン値

（mg/dL）* 
投与量  

重度、末

期腎不

全  

eGFR < 30 
男性：Cr > 1.9 
女性：Cr > 1.4 

12.5 mg
週1回  

*eGFR に相当する換算値（年齢60歳） 
 
（2）末期腎不全患者については、血液透析との時間

関係は問わない。 

（3）次の点を患者に指導すること。 

1) 本剤は週1回服用する薬剤であり、同一曜日に服

用すること。 

2) 本剤の服用を忘れた場合は、気づいた時点で1回

分を服用し、その後はあらかじめ定められた曜日

に服用すること。同日中に2回分を服用しないこ

と。  

通常、成人にはサキサグリプチンとして5mg を1日1
回経口投与する。なお、患者の状態に応じて2.5mg を

1日1回経口投与することができる。 
 

＜用法・用量に関連する使用上の注意＞ 

中等度以上の腎機能障害患者では、排泄の遅延によ

り本剤の血中濃度が上昇するため、2.5m g に減量す
ること。（【薬物動態】の項参照） 
 

 
血清クレア

チニン＊ 
（mg/dL）  

クレアチニン 
クリアランス 
（Ccr,mL/min）

投与量  

中等度以上

の腎機能障

害患者  

男性：>1.4 
女性：>1.2 

＜50 
2.5mg、
1日1回  

＊クレアチニンクリアランスに相当する換算値（年

齢60歳、体重65kg）  

通常、成人にはトレラグリプチンとして100mg を１

週間に１回経口投与する。 
 

＜用法・用量に関連する使用上の注意＞ 

（1）  中等度腎機能障害患者では、排泄の遅延によ

り本剤の血中濃度が上昇するため、下表を参

考に投与量を減量すること。（【薬物動態】の
項参照）  

 
中等度腎機能障害患者における投与量 

 
血清クレア

チニン※ 
（mg/dL）  

クレアチニン

クリアランス 
（Ccr,mL/min）

投与量  

中等度腎機

能障害患者

男性：  
1.4＜～≤ 2.4 

女性：  
1.2＜～≤ 2.0 

30 ≤ ～＜50 
50mg、
週1回  

※：Ccr に相当する換算値（年齢60歳、体重65kg） 
 
（2）  次の点を患者に指導すること。 

1） 本剤は週1回服用する薬剤であり、同一曜

日に服用すること。 
2）  本剤の服用を忘れた場合は、気づいた時

点で決められた用量のみを服用し、その後は

あらかじめ定められた曜日に服用すること。 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン サキサグリプチン水和物 トレラグリプチンコハク酸塩 

禁忌  （1）本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者 
（2）重症ケトーシス、糖尿病性昏睡又は前昏睡、1

型糖尿病の患者〔輸液及びインスリンによる速
やかな高血糖の是正が必須となるので本剤を

投与すべきでない。〕 
（3）インスリン注射による血糖管理が望まれる重症

感染症、手術前後、重篤な外傷のある患者〔イ

ンスリン注射による血糖管理が望まれるので

本剤の投与は適さない。〕 

1. 本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者 
2. 重症ケトーシス、糖尿病性昏睡又は前昏睡、1型

糖尿病の患者［輸液、インスリンによる速やか
な高血糖の是正が必須となるので本剤を投与す

べきでない。］ 
3. 重症感染症、手術前後、重篤な外傷のある患者［イ
ンスリン注射による血糖管理が望まれるので本剤

の投与は適さない。］ 

（1）  重症ケトーシス、糖尿病性昏睡又は前昏睡、

１型糖尿病の患者［輸液、インスリンによる速

やかな高血糖の是正が必須となるので本剤の
投与は適さない。］ 

（2）  重症感染症、手術前後、重篤な外傷のある患

者［インスリン注射による血糖管理が望まれる
ので本剤の投与は適さない。］ 

（3）  高度の腎機能障害患者又は透析中の末期腎不

全患者［本剤は主に腎臓で排泄されるため、排
泄の遅延により本剤の血中濃度が上昇するお

それがある。］（【薬物動態】の項参照） 
（4）本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者 

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）重度腎機能障害のある患者、血液透析又は腹膜

透析を要する末期腎不全患者〔血中濃度が上昇

するおそれがある。（「用法・用量に関連する使

用上の注意」及び「薬物動態」の項参照）〕 

（2）他の糖尿病用薬（特に、インスリン製剤又はス

ルホニルウレア剤）を投与中の患者〔併用によ

り低血糖を起こすことがある。（「重要な基本的

注意」、「相互作用」、「重大な副作用」及び「臨

床成績」の項参照）〕 

（3）次に掲げる低血糖を起こすおそれのある患者又

は状態  

1）脳下垂体機能不全又は副腎機能不全 

2）栄養不良状態、飢餓状態、不規則な食事摂

取、食事摂取量の不足又は衰弱状態 

3）激しい筋肉運動 

4）過度のアルコール摂取者 

5）高齢者 

 

1.慎重投与（次の患者には慎重に投与すること） 
（1）  中等度以上の腎機能障害のある患者又は透析

中の末期腎不全患者（〈用法・用量に関連する
使用上の注意〉の項及び【薬物動態】の項参照） 

（2）  スルホニルウレア剤、速効型インスリン分泌

促進剤又はインスリン製剤を投与中の患者［低
血糖のリスクが増加するおそれがある。］（「2．
重要な基本的注意（1）」の項、「3．相互作用」

の項及び「4．副作用（1）重大な副作用1）低
血糖症」の項参照） 

（3）  次に掲げる患者又は状態［低血糖を起こすお

それがある。］ 
1）  脳下垂体機能不全又は副腎機能不全 
2） 栄養不良状態、飢餓状態、不規則な食事

摂取、食事摂取量の不足又は衰弱状態 
3）  激しい筋肉運動  
4）  過度のアルコール摂取者 

（4）  腹部手術の既往又は腸閉塞の既往のある患者
［腸閉塞を起こすおそれがある。（「 4.副作用 
（1）重大な副作用4）腸閉塞」の項参照）］ 

1.慎重投与（次の患者には慎重に投与すること） 
次に掲げる患者又は状態 
（1）  中等度の腎機能障害のある患者（＜用法・用

量に関連する使用上の注意＞、【薬物動態】の

項参照）  
（2）  スルホニルウレア剤又はインスリン製剤を投

与中の患者［他の DPP- 4阻害剤で、併用によ

り重篤な低血糖が報告されている。］（「重要な

基本的注意」、「相互作用」、「重大な副作用」の
項参照）  

（3）  脳下垂体機能不全又は副腎機能不全［低血糖

を起こすおそれがある。］ 
（4） 栄養不良状態、飢餓状態、不規則な食事摂取、

食事摂取量の不足又は衰弱状態［低血糖を起こ

すおそれがある。］ 
（5）激しい筋肉運動［低血糖を起こすおそれがあ

る。］  
（6）過度のアルコール摂取者［低血糖を起こすおそ

れがある。］ 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン サキサグリプチン水和物 トレラグリプチンコハク酸塩 

 2.重要な基本的注意  
（1）本剤の使用にあたっては、患者に対し低血糖症

状及びその対処方法について十分説明するこ

と。特に、インスリン製剤又はスルホニルウレ

ア剤と併用する場合、低血糖のリスクが増加す

るおそれがある。インスリン製剤又はスルホニ

ルウレア剤による低血糖のリスクを軽減する

ため、これらの薬剤と併用する場合には、イン

スリン製剤又はスルホニルウレア剤の減量を

検討すること。〔「慎重投与」、「相互作用」、「重

大な副作用」及び「臨床成績」の項参照〕 
（2）糖尿病の診断が確立した患者に対してのみ適用

を考慮すること。糖尿病以外にも耐糖能異常・

尿糖陽性等、糖尿病類似の症状（腎性糖尿、甲

状腺機能異常等）を有する疾患があることに留

意すること。 
（3）本剤の適用はあらかじめ糖尿病治療の基本であ

る食事療法、運動療法を十分に行ったうえで効

果が不十分な場合に限り考慮すること。 
（4）本剤投与中は、血糖を定期的に検査するととも

に、経過を十分に観察し、常に投与継続の必要

性について注意を払うこと。本剤を3ヵ月投与

しても効果が不十分な場合、より適切と考えら

れる治療への変更を考慮すること。 
 

2.重要な基本的注意  
（1）  他の糖尿病用薬と本剤を併用する場合に低血

糖症状を起こすおそれがあるので、これらの薬
剤との併用時には患者に対し低血糖症状及び

その対処方法について十分説明すること。特

に、スルホニルウレア剤、速効型インスリン分
泌促進剤又はインスリン製剤と併用する場合、

低血糖のリスクが増加するおそれがある。スル

ホニルウレア剤、速効型インスリン分泌促進剤
又はインスリン製剤については、併用時の低血

糖のリスクを軽減するため、スルホニルウレア

剤、速効型インスリン分泌促進剤又はインスリ
ン製剤の減量を検討すること。（「1．慎重投与

（2）」の項、「3．相互作用」の項及び「4．副

作用（1）重大な副作用  1）低血糖症」の項参
照）  

（2）  本剤投与中は、血糖を定期的に検査するとと

もに、経過を十分に観察し、常に投与継続の必
要性について注意を払うこと。本剤を3ヵ月投

与しても食後血糖に対する効果が不十分な場

合、より適切と考えられる治療への変更を考慮
すること。 

（3）  投与の継続中に、投与の必要がなくなる場合

や、患者の不養生、感染症の合併等により効果
がなくなったり、不十分となる場合があるの

で、食事摂取量、体重の推移、血糖値、感染症

の有無等に留意のうえ、常に投与継続の可否、
投与量、薬剤の選択等に注意すること。 

（4）  本剤とインスリン製剤との併用投与の有効性

及び安全性は検討されていない。 
 

2.重要な基本的注意  
（1）  本剤は他の糖尿病用薬と併用した場合に低血

糖を起こすおそれがあるので、これらの薬剤と
の併用時には患者に対し低血糖症状及びその

対処方法について十分説明し、注意を喚起する

こと。特にスルホニルウレア剤又はインスリン
製剤と併用する場合、低血糖のリスクが増加す

るおそれがある。スルホニルウレア剤又はイン

スリン製剤による低血糖のリスクを軽減する
ため、これらの薬剤と併用する場合には、スル

ホニルウレア剤又はインスリン製剤の減量を

検討すること。（「慎重投与」、「相互作用」、「重
大な副作用」の項参照） 

（2） 本剤は１週間に１回経口投与する薬剤であり、

投与中止後も作用が持続するので、血糖値や副
作用の発現について十分留意すること。（【薬物

動態】及び【薬効薬理】の項参照）また、本剤

投与中止後に他の糖尿病用薬を使用するとき
は、血糖管理状況等を踏まえ、その投与開始時

期及び用量を検討すること。 
（3）  糖尿病の診断が確立した患者に対してのみ適

用を考慮すること。糖尿病以外にも耐糖能異

常・尿糖陽性等、糖尿病類似の症状（腎性糖尿、

甲状腺機能異常等）を有する疾患があることに
留意すること。 

（4）  本剤の適用はあらかじめ糖尿病治療の基本で

ある食事療法、運動療法を十分に行ったうえで
効果が不十分な場合に限り考慮すること。 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン サキサグリプチン水和物 トレラグリプチンコハク酸塩 

使用上の

注意  
（5）投与の継続中に、投与の必要がなくなる場合が

あり、また、患者の不養生、感染症の合併等に

より効果がなくなったり、不十分となる場合が

あるので、食事摂取量、血糖値、感染症の有無

等に留意の上、常に投与継続の可否、薬剤の選

択等に注意すること。 
（6）DPP-4阻害剤投与により急性膵炎があらわれる

ことがあるので、持続的な激しい腹痛、嘔吐等

の初期症状があらわれた場合には、速やかに医

師の診察を受けるよう患者に指導すること。

〔「重大な副作用（類薬）」の項参照〕 
（7）本剤とインスリン製剤との併用投与の有効性及

び安全性は検討されていない。 
（8）低血糖症状を起こすことがあるので、高所作業

、自動車の運転等に従事している患者に投与
するときには注意すること。 

（9）本剤と GLP-1受容体作動薬はいずれも GLP-1受
容体を介した血糖降下作用を有している。両
剤を併用した際の臨床試験成績はなく、有効

性及び安全性は確認されていない。 
（10）本剤は1週間に1回経口投与する薬剤であり、

投与中止後も作用が持続するので、血糖値や副

作用の発現について十分留意すること。〔「薬物

動態」及び「薬効薬理」の項参照〕  また、本
剤投与中止後に他の糖尿病用薬を使用すると

きは、血糖管理状況等を踏まえ、その投与開始

時期及び用量を検討すること。 

（5）  低血糖症状、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。 
（6）  本剤と GLP-1受容体作動薬はいずれも GLP-1

受容体を介した血糖降下作用を有している。両

剤を併用した際の臨床試験成績はなく、有効性
及び安全性は確認されていない。 

（5）  本剤投与中は、血糖を定期的に検査するとと

もに、経過を十分に観察し、本剤を２～３ヵ月

投与しても効果が不十分な場合には、より適切
と考えられる治療への変更を考慮すること。 

（6）  投与の継続中に、投与の必要がなくなる場合

があり、また、患者の不養生、感染症の合併等
により効果がなくなったり、不十分となる場合

があるので、食事摂取量、血糖値、感染症の有

無等に留意のうえ、常に投与継続の可否、薬剤
の選択等に注意すること。 

（7）  低血糖症状を起こすことがあるので、高所作

業、自動車の運転等に従事している患者に投与
するときには注意すること。（「重大な副作用」

の項参照） 
（8）  インスリン製剤との併用についての臨床効果

及び安全性は検討されていない。 
（9）  本剤と GLP-1受容体作動薬はいずれも GLP-1

受容体を介した血糖降下作用を有している。両
剤を併用した際の臨床試験成績はなく、有効性

及び安全性は確認されていない。 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン サキサグリプチン水和物 トレラグリプチンコハク酸塩 

 3.相互作用  
本剤は主に腎臓から未変化体として排泄され、排泄

には糸球体濾過及び再吸収が関与する。〔「薬物動態」
の項参照〕 
 

〔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  
糖尿病用薬： 
インスリン製

剤  
スルホニルウ

レア剤 
チアゾリジン

系薬剤 
ビグアナイド

系薬剤 
α-グルコシダ

ーゼ阻害剤 
速効型インス

リン分泌促進

薬  
GLP-1受容体

作動薬 
SGLT2阻害剤

等  

 

糖尿病用薬との併用

時には、低血糖の発現

に注意すること。特

に、インスリン製剤又

はスルホニルウレア

剤と併用する場合、低

血糖のリスクが増加

するおそれがある。こ

れらの薬剤による低

血糖のリスクを軽減

するため、インスリン

製剤又はスルホニル

ウレア剤の減量を検

討すること。低血糖症

状が認められた場合

には、糖質を含む食品

を摂取するなど適切

な処置を行うこと。

α-グルコシダーゼ阻

害剤との併用により

低血糖症状が認めら

れた場合には、ブドウ

糖を投与すること。

〔「慎重投与」、「重要

な基本的注意」、「重大

な副作用」及び「臨床

成績」 
の項参照〕 

糖尿病用薬

（特に、イン

スリン製剤

又はスルホ

ニルウレア

剤）との併用

時には、本剤

の血糖コン

トロール改

善により、低

血糖のリス

クが増加す

るおそれが

ある。 

 

3.相互作用  
本剤は CYP3A4/5により代謝され、主要活性代謝物を

生成する。本剤の腎排泄には、能動的な尿細管分泌
の関与が推定される。（【薬物動態】の項参照） 
 
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 

糖尿病用薬 

スルホニルウレ

ア剤 

グリメピリド、

グリベンクラ

ミド、グリクラ

ジド、トルブタ

ミド  等  

速効型インスリ

ン分泌促進剤 

ナテグリニド、

ミチグリニド

カルシウム水

和物、レパグリ

ニド 

α-グルコシダー

ゼ阻害剤 

ボグリボース、

アカルボース、

ミグリトール 

ビグアナイド系

薬剤 

メトホルミン

塩酸塩、ブホル

ミン塩酸塩 

 

糖尿病用薬との併用

により、低血糖症状

が起こるおそれがあ

るので、慎重に投与

すること。特に、ス

ルホニルウレア剤、

速効型インスリン分

泌促進剤又はインス

リン製剤と併用する

場合、低血糖のリス

クが増加するおそれ

がある。スルホニル

ウレア剤、速効型イ

ンスリン分泌促進剤

又はインスリン製剤

については、併用時

の低血糖のリスクを

軽減するため、スル

ホニルウレア剤、速

効型インスリン分泌

促進剤又はインスリ

ン製剤の減量を検討

すること。（「1．慎重

投与（2）」の項、「2．
重要な基本的注意

（1）」の項及び「4．
副作用（1）重大な副

作用  1）低血糖症」

の項参照） 

血糖降下

作用の増

強による。 

 

3.相互作用  
本剤は主に腎臓から未変化体として排泄され、その

排泄には通常の糸球体ろ過で尿中排泄されることが
推定される。（【薬物動態】の項参照） 
 
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・

機序等 

糖尿病用薬 

スルホニルウレア剤 

グリメピリド、 

グリベンクラミド、 

グリクラジド、 

トルブタミド等 

速効型インスリン分泌促進

薬  

ナテグリニド、 

ミチグリニドカルシウム

水和物、 

レパグリニド 

α-グルコシダーゼ阻害剤 

ボグリボース、 

アカルボース、 

ミグリトール 

ビグアナイド系薬剤 

メトホルミン塩酸塩、 

ブホルミン塩酸塩 

チアゾリジン系薬剤 

ピオグリタゾン塩酸塩 

GLP-1受容体作動薬注 2） 

リラグルチド、 

エキセナチド、 

リキシセナチド 

・左記の糖尿病用薬と

併用した際に低血糖を

発現するおそれがある

ので、慎重に投与する

こと。特にスルホニル

ウレア剤又はインスリ

ン製剤と併用する場

合、低血糖のリスクが

増加するおそれがあ

る。これらの薬剤によ

る低血糖のリスクを軽

減するため、スルホニ

ルウレア剤又はインス

リン製剤の減量を検討

すること。 
・α-グルコシダーゼ阻

害剤との併用により低

血糖症状が認められた

場合にはショ糖ではな

くブドウ糖を投与する

こと。 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン サキサグリプチン水和物 トレラグリプチンコハク酸塩 

 血糖降下作用

を増強する薬

剤： 
β-遮断薬  
サリチル酸

剤  
モノアミン

酸化酵素阻

害剤等 

左記薬剤と本剤を併用

する場合には、血糖降

下作用の増強によりさ

らに血糖が低下する可

能性があるため、併用

する場合には、血糖値

その他患者の状態を十

分観察しながら投与す

ること。 

左記薬剤と

の併用によ

り血糖降下

作用が増強

されるおそ

れがある。 

血糖降下作用

を減弱する薬

剤： 
アドレナリ

ン副腎皮質

ホルモン 
甲状腺ホル

モン等 

左記薬剤と本剤を併用

する場合には、血糖降

下作用の減弱により血

糖が上昇する可能性が

あるため、併用する場

合には、血糖値その他

患者の状態を十分観察

しながら投与するこ

と。 

左記薬剤と

の併用によ

り血糖降下

作用が減弱

されるおそ

れがある。 

 

チアゾリジン系

薬剤 

ピオグリタゾ

ン塩酸塩 

GLP-1受容体作

動薬 

リラグルチ

ド、エキセナ

チド  等  

SGLT2阻害薬  

イプラグリフ

ロジン、ダパ

グリフロジン  

等  
インスリン製剤 

低血糖症状が認めら

れた場合には、通常

は糖質を含む食品等

を摂取するが、α-グ
ルコシダーゼ阻害剤

との併用時はブドウ

糖を投与すること。

 

血糖降下作用を

増強する薬剤 
β-遮断薬  
サリチル酸剤 
モノアミン酸

化酵素阻害剤 
フィブラート

系薬剤  等  

血糖降下作用を増強

する薬剤との併用に

より、血糖降下作用

が増強し、さらに血

糖が低下する可能性

があるため、併用す

る場合には、血糖値、

その他患者の状態を

十分に観察しながら

投与すること。 

血糖降下作

用の増強に

よる。 

血糖降下作用を

減弱する薬剤 
アドレナリン 
副腎皮質ホル

モン 
甲状腺ホルモ

ン 等  

血糖降下作用を減弱

する薬剤との併用に

より、血糖降下作用

が減弱し、血糖値が

上昇する可能性があ

るため、併用する場

合には、血糖値、そ

の他患者の状態を十

分に観察しながら投

与すること。 

血糖降下作

用の減弱に

よる。 

 

SGLT2阻害剤  

イプラグリフロジン  L-プ

ロリン、ダパグリフロジン

プロピレングリコール水

和物、 

トホグリフロジン水和物、 

ルセオグリフロジン水和

物 等  

インスリン製剤注 3） 

 

血糖降下作用を増強又は減

弱する薬剤を併用している

場合 

○糖尿病用薬の血糖降下作

用を増強する薬剤 

β-遮断薬、  

サリチル酸製剤、 

モノアミン酸化酵素阻

害薬、 

フィブラート系の高脂

血症治療薬 等  

○糖尿病用薬の血糖降下作

用を減弱する薬剤 

アドレナリン、 

副腎皮質ホルモン、 

甲状腺ホルモン 等  

左記の薬剤と併用する

場合には、本剤のイン

スリン分泌促進作用が

加わることによる影響

に十分に注意するこ

と。 

注2）「重要な基本的注意（9）」の項参照 
注3）「重要な基本的注意（8）」の項参照 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン サキサグリプチン水和物 トレラグリプチンコハク酸塩 

  CYP3A4/5阻害剤  
イトラコナゾー

ル  等  

CYP3A4/5阻害作用  
を有する薬剤との併

用により、本剤の血

濃度が上昇する可能

性があるため、併用

する場合には、必要

に応じて本剤を減量

するなど注意するこ

と。 

CYP3A4/5
に対する阻

害作用によ

り、本剤の

代謝が阻害

される。

（【薬物動

態】の項参

照） 
 

 

4.副作用  
2型糖尿病患者を対象に実施した臨床試験において、
日本人1,084例中73例（6.7%）に副作用が認められた。

主なものは低血糖症16例（1.5%）、便秘8例（0.7%）

であった。 
 

 

4.副作用  
国内で実施した2型糖尿病患者を対象とした臨床試
験において、安全性解析対象1,237例中221例（17.9%）

に臨床検査値の異常を含む副作用が認められた｡主

な副作用は、低血糖症29例（2.3%）、便秘19例（1.5%）、
発疹15例（1.2%）等であった｡ 

4.副作用  
承認時までの国内の臨床試験では、901例中の103例
（11.4%）に臨床検査値の異常を含む副作用が認めら

れた。主なものは、低血糖、鼻咽頭炎、リパーゼ上

昇等であった。 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン サキサグリプチン水和物 トレラグリプチンコハク酸塩 

 （1）重大な副作用 
低血糖：経口糖尿病用薬との併用で低血糖*
（スルホニルウレア剤併用時4.8%、ビグアナ
イド系薬剤併用時2.0%、チアゾリジン系薬剤

併用時2.0%、速効型インスリン分泌促進剤併

用時1.0%）があらわれることがある。また、
他の糖尿病用薬と併用しない場合も低血糖*
（0.4%）が報告されている。DPP-4阻害剤で、

スルホニルウレア剤又はインスリン製剤との
併用で重篤な低血糖症状があらわれ、意識消

失を来す例も報告されていることから、スル

ホニルウレア剤又はインスリン製剤と併用す
る場合には、これらの薬剤の減量を検討する

こと。低血糖症状が認められた場合には、糖

質を含む食品を摂取するなど適切な処置を行
うこと。ただし、α-グルコシダーゼ阻害剤と

の併用により低血糖症状が認められた場合に

はブドウ糖を投与すること。〔「慎重投与」、
「重要な基本的注意」、「相互作用」及び「臨

床成績」の項参照〕 
*低血糖症として報告された発現頻度である。 

（2）重大な副作用（類薬） 

1）急性膵炎：DPP-4阻害剤投与により急性膵炎

があらわれることがあるので、観察を十分に行

い、持続的な激しい腹痛、嘔吐等の異常が認め

られた場合には投与を中止し、適切な処置を行

うこと。〔「重要な基本的注意」の項参照〕 

2）腸閉塞：DPP-4阻害剤投与により腸閉塞があ

らわれることがあるので、観察を十分に行い、

高度の便秘、腹部膨満、持続する腹痛、嘔吐等

の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。 

（1）重大な副作用 
1）  低血糖症：他の糖尿病用薬との併用で低血糖

症（速効型インスリン分泌促進剤併用時10.5%
、スルホニルウレア剤併用時8.2%、チアゾリ

ジン系薬剤併用時1.9%、ビグアナイド系薬剤

併用時1.7%、α-グルコシダーゼ阻害剤併用時
0.9%）があらわれることがある。また、他の糖

尿病用薬と併用しない場合も低血糖症（0.5%
）が報告されている。低血糖症状が認められた
場合には、本剤あるいは併用している糖尿病

用薬を一時的に中止するかあるいは減量する

など慎重に投与すること。なお、他の DPP-4
阻害剤で、スルホニルウレア剤との併用で重

篤な低血糖症状があらわれ、意識消失を来し

た例も報告されていることから、スルホニル
ウレア剤と併用する場合には、スルホニルウ

レア剤の減量を検討すること。また、本剤の

投与により低血糖症状が認められた場合には
通常は糖質を含む食品等を摂取するが、α-グ
ルコシダーゼ阻害剤との併用により低血糖症

状が認められた場合にはブドウ糖を投与する
こと。（「1．慎重投与（2 ）」の項、「2．重

要な基本的注意（1）」の項及び「3．相互作用

」の項参照） 
2）  急性膵炎（頻度不明＊）：急性膵炎があらわ

れることがあるので、膵炎の症状について説

明し、観察を十分に行うこと。もし、持続的
な激しい腹痛等の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。 
3）  過敏症反応（頻度不明＊）：アナフィラキシ

ー、血管浮腫及び皮膚剥脱等の重篤な過敏症

反応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。 

（1）重大な副作用 
低血糖（0.1～5%未満）があらわれることがあるの

で、患者の状態を十分に観察しながら投与するこ
と。他の DPP- 4阻害剤で、スルホニルウレア剤と

の併用で重篤な低血糖症状があらわれ、意識消失

を来す例も報告されていることから、スルホニル
ウレア剤と併用する場合には、スルホニルウレア

剤の減量を検討すること。また、本剤の投与によ

り低血糖症状が認められた場合には通常はショ糖
を投与するが、α-グルコシダーゼ阻害剤との併

用により低血糖症状が認められた場合にはブドウ

糖を投与すること。 
（2）重大な副作用（類薬） 

1）  急性膵炎があらわれることがあるので、観察

を十分に行い、持続的な激しい腹痛、嘔吐等
の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）  腸閉塞があらわれることがあるので、観察を

十分に行い、高度の便秘、腹部膨満、持続す

る腹痛、嘔吐等の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。 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン サキサグリプチン水和物 トレラグリプチンコハク酸塩 

 （3）その他の副作用 
次のような症状又は異常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。  
 

種類／頻度 0.2～1%未満  
胃腸障害   便秘、下痢 

皮膚及び皮下組織障害 湿疹  

臨床検査   ALT（GPT）増加、

グリコヘモグロ

ビン増加、血中ブ

ドウ糖増加 
 

4）  腸閉塞（0.5％未満）：腸閉塞があらわれる

ことがあるので、観察を十分に行い、高度の

便秘、腹部膨満、持続する腹痛、嘔吐等の異
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。（「1. 慎重投与（4）」

の項参照） 
 
（2）その他の副作用 

種類／頻度 0 5～2%未

満  

0 5%未満  頻度

不明 *

神経系障害 めまい 頭痛  

眼障害  白内障、霧視  

心臓障害  動悸、期外収縮、心電

図 T 波逆転 

 

呼吸、胸郭

及び縦隔障

害  

 鼻咽頭炎、上気道感染、

咳嗽 
副鼻

腔炎 

胃腸障害 便秘、下痢、

腹部不快感、

胃炎 

腹部膨満、腹痛、逆流

性食道炎、胃腸炎、悪

心、嘔吐、消化不良、

口内炎、口唇炎、便潜

血  

 

肝胆道系障

害  
肝 機 能 異 常

（ALT（GPT）
上 昇 、 AST
（ GOT ） 上

昇、γ - GTP
上昇、ALP 上

昇等） 

  

皮膚及び皮

下組織障害

発疹、湿疹、 
そう痒 

蕁麻疹、ざ瘡、冷汗  

全身障害  浮腫、筋痙縮、倦怠感、

無力症 

 

 

（3）その他の副作用 
以下の副作用が認められた場合には症状に応じて

適切な処置を行うこと。 
 

 0.1～5%未満  
1）過敏症 発疹、瘙痒 
2）循環器 心房細動  
3）肝臓  ALT（GPT）上昇、AST（GOT）

上昇、γ-GTP 上昇  
4）その他 血中アミラーゼ上昇、リパーゼ

上昇、CK（CPK）上昇、尿潜

血陽性、鼻咽頭炎 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン サキサグリプチン水和物 トレラグリプチンコハク酸塩 

  代謝異常  2型糖尿病悪化、高尿酸

血症、尿中アルブミン

／クレアチニン比増

加、血中ブドウ糖減少、

グリコヘモグロビン増

加、CK（CPK）上昇  

 

血液  貧血、白血球数増加、

血小板数減少 

 

その他  高血圧、頻尿、高カリ

ウム血症、胸痛、白癬、

腎結石、鼻出血、甲状

腺腫瘤、尿路感染 

 

＊：海外において認められた副作用 

 

5.高齢者への投与  
高齢者では腎機能が低下していることが多い。高齢

者では腎機能に注意し、特に重度腎機能障害のある
患者、血液透析又は腹膜透析を要する末期腎不全患

者には適切な用量調節を行うこと。〔「用法･用量に関

連する使用上の注意」、「慎重投与」及び「薬物動態」
の項参照〕 

5.高齢者への投与  
一般に高齢者では、生理機能が低下していることが

多いので、経過を十分に観察しながら慎重に投与す
ること。また、患者の腎機能障害の程度に応じて適

切な用量調節を行うこと。（〈用法・用量に関連する

使用上の注意〉の項及び【薬物動態】の項参照） 

5.高齢者への投与  
一般に高齢者では腎機能が低下していることが多い

ので、副作用発現に留意し、経過を十分に観察しな
がら慎重に投与すること。（＜用法・用量に関連する

使用上の注意＞、「慎重投与」及び【薬物動態】の項

参照）  

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

合にのみ投与を考慮すること。〔妊娠中の投与に

関する安全性は確立していない。動物実験（ラ
ット）において、100 mg/kg/日（臨床投与量25 mg/
週の約645倍の曝露量に相当する）の経口投与に

より、胎児体重の減少、過剰肋骨発現胎児数の
軽度増加及び骨化仙尾椎数の減少が認められた

との報告がある。〕 
（2）授乳中の婦人には本剤投与中は授乳を避けさせ

ること。〔動物実験（ラット）で乳汁中への移行

が報告されている。〕 

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、

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。［妊娠中の投与に関す

る安全性は確立していない。］ 
（2）  授乳中の婦人には投与することを避け、やむ

を得ず投与する場合は授乳を中止させること。

［動物試験（ラット）で乳汁中への移行が報告
されている。］ 

（3）  ラット及びウサギを用いた本剤単独投与によ

る生殖毒性試験においては、催奇形性も母動物
毒性も認められていないが、メトホルミンとの

併用投与による生殖毒性試験において、ラット

では本剤との関連性は不明であるが胎児に催奇
形性（頭蓋脊椎破裂）が、ウサギでは母動物毒 

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、

治療上の有益性が危険性を上まわると判断され

る場合にのみ投与すること。［妊娠中の投与に関

する安全性は確立していない。動物試験（ラッ
ト）において、胎盤通過が報告されている。］ 

（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。
［動物試験（ラット）で乳汁中へ移行すること

が報告されている。］ 
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表 1.7: 1 同種同効品一覧表 （続き） 
一般的名
称  

オマリグリプチン サキサグリプチン水和物 トレラグリプチンコハク酸塩 

  性（致死、流産）が認められた。  
7.小児等への投与  
小児等に対する本剤の安全性及び有効性は確立して
いない〔使用経験がない〕。 

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。） 

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.過量投与  
徴候、症状：海外臨床試験において、400mg 投与さ
れた健康成人において、頭痛、鼻閉等の症状が報告

されている。 
処置： 過量投与が認められた場合は本剤の投与を中
止し、患者の状態により適切な処置を行うこと。な

お、サキサグリプチン及び主要活性代謝物は、血液

透析（4時間）によりそれぞれ投与量の4%及び19%が
除去される。 

8. 過量投与  
過量投与時の安全性情報は十分に集積できていない
が、食事・運動療法又はメトホルミン単独療法を実

施してもなお血糖コントロールが不十分な２型糖尿

病患者を対象に、本剤100mg を12週間連日経口投与
した海外臨床試験において、本剤の連日投与で認め

られた副作用は、プラセボ群と同様であった。 

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

穿孔を起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。〕 

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。］ 

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  
カニクイザルを用いた3ヵ月までの反復経口投与毒
性試験において、2mg /k g /日以上の用量（AUC はヒ

トに1日1回5mg 投与したときの4.6倍以上）で末梢部

位（尾、指、陰嚢、鼻）の皮膚に病変（痂皮、潰瘍）
が認められた。しかしながら、同様の皮膚毒性所見

は他の動物種（マウス、ラット及びウサギ）並びに

ヒトでは報告されていない。 

10. その他の注意  
海外臨床試験においてトレラグリプチンとして
800mg を単回投与したときに QT 延長が報告されて

いる｡（【薬物動態】の項参照）（本剤の承認用法・用

量は、通常、トレラグリプチンとして100mg を１週
間に１回経口投与である。） 

添付文書

の作成年

月日  
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処方箋医薬品：注意－医師等の

処方箋により使

用すること 

 

 

 

貯法：室温保存 
使用期間：29箇月 
使用期限：外箱に表示 

 

 

持続性選択的DPP-4阻害剤 

◎経口糖尿病用剤◎ 

 

マリゼブ®錠12.5mg 

マリゼブ®錠25mg 
 

MARIZEV® Tablets 12.5mg, 25mg 
オマリグリプチン錠 

 日本標準商品分類番号 
 873969 

 
 12.5mg 25mg 

承認番号   

薬価収載  

販売開始  

国際誕生  

  

 

【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) 重症ケトーシス、糖尿病性昏睡又は前昏睡、1 型糖尿病の患

者〔輸液及びインスリンによる速やかな高血糖の是正が必須

となるので本剤を投与すべきでない。〕 
(3) インスリン注射による血糖管理が望まれる重症感染症、手術

前後、重篤な外傷のある患者〔インスリン注射による血糖管

理が望まれるので本剤の投与は適さない。〕 

 

【組成・性状】 

販売名 マリゼブ®錠12.5mg マリゼブ®錠25mg 

剤形・色調 
円形・フィルムコーティ

ング錠・黄色 
アーモンド形・フィルム

コーティング錠・白色 
有効成分

の名称 
オマリグリプチン 

含 量 12.5mg 25mg 

添加物 

D-マンニトール、結晶セ

ルロース、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、

カルナウバロウ、ヒプロ

メロース、ヒドロキシプ

ロピルセルロース、酸化

チタン、タルク、黄色三

二酸化鉄 

D-マンニトール、結晶セ

ルロース、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、

カルナウバロウ、ヒプロ

メロース、ヒドロキシプ

ロピルセルロース、酸化

チタン 

外形 

表面  
直径：5.6mm 

 
長径：9.4mm 
短径：5.4mm 

裏面 

 
 

側面 
 

厚さ：3.1mm 
 

厚さ：3.7mm 

重量 約85mg 約166mg 

識別コード 781 782 

 

【効能・効果】 

2型糖尿病 
 
【用法・用量】 
通常、成人にはオマリグリプチンとして25mgを1週間に1
回経口投与する。 

 

 

 

 

＜用法・用量に関連する使用上の注意＞ 
(1) 本剤は主に腎臓で排泄されるため、重度腎機能障害のある患

者、血液透析又は腹膜透析を要する末期腎不全患者では、下

表を目安に用量調節すること。なお、ここで示している用法・

用量はシミュレーション結果に基づき設定されたものである

ことから、患者の状態を慎重に観察すること。〔「慎重投与」

及び「薬物動態」の項参照〕 

腎機能障害
eGFR（mL/min/1.73m2） 

血清クレアチニン値（mg/dL）* 
投与量 

重度、末期

腎不全 
eGFR < 30 
男性：Cr > 1.9 
女性：Cr > 1.4 

12.5mg週1回

*eGFRに相当する換算値（年齢60歳） 
(2) 末期腎不全患者については、血液透析との時間関係は問わな

い。 
(3) 次の点を患者に指導すること。 
 1) 本剤は週1回服用する薬剤であり、同一曜日に服用すること。

 2) 本剤の服用を忘れた場合は、気づいた時点で1回分を服用し、

その後はあらかじめ定められた曜日に服用すること。同日中

に2回分を服用しないこと。 

 

【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） 

(1) 重度腎機能障害のある患者、血液透析又は腹膜透析を要する

末期腎不全患者〔血中濃度が上昇するおそれがある。（「用

法・用量に関連する使用上の注意」及び「薬物動態」の項参

照）〕 
(2) 他の糖尿病用薬（特に、インスリン製剤又はスルホニルウレ

ア剤）を投与中の患者〔併用により低血糖を起こすことがあ

る。（「重要な基本的注意」、「相互作用」、「重大な副作

用」及び「臨床成績」の項参照）〕 
(3) 次に掲げる低血糖を起こすおそれのある患者又は状態 
1）脳下垂体機能不全又は副腎機能不全 
2）栄養不良状態、飢餓状態、不規則な食事摂取、食事摂取量の

不足又は衰弱状態 
3）激しい筋肉運動 
4）過度のアルコール摂取者 
5）高齢者 
2.重要な基本的注意 

(1) 本剤の使用にあたっては、患者に対し低血糖症状及びその対

処方法について十分説明すること。特に、インスリン製剤又

はスルホニルウレア剤と併用する場合、低血糖のリスクが増

加するおそれがある。インスリン製剤又はスルホニルウレア

剤による低血糖のリスクを軽減するため、これらの薬剤と併

用する場合には、インスリン製剤又はスルホニルウレア剤の

減量を検討すること。〔「慎重投与」、「相互作用」、「重

大な副作用」及び「臨床成績」の項参照〕 
(2) 糖尿病の診断が確立した患者に対してのみ適用を考慮するこ

と。糖尿病以外にも耐糖能異常・尿糖陽性等、糖尿病類似の

症状（腎性糖尿、甲状腺機能異常等）を有する疾患があるこ

とに留意すること。 
(3) 本剤の適用はあらかじめ糖尿病治療の基本である食事療法、

運動療法を十分に行ったうえで効果が不十分な場合に限り考

慮すること。 
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(4) 本剤投与中は、血糖を定期的に検査するとともに、経過を十

分に観察し、常に投与継続の必要性について注意を払うこと。

本剤を3ヵ月投与しても効果が不十分な場合、より適切と考え

られる治療への変更を考慮すること。 
(5) 投与の継続中に、投与の必要がなくなる場合があり、また、

患者の不養生、感染症の合併等により効果がなくなったり、

不十分となる場合があるので、食事摂取量、血糖値、感染症

の有無等に留意の上、常に投与継続の可否、薬剤の選択等に

注意すること。 
(6) DPP-4阻害剤投与により急性膵炎があらわれることがあるの

で、持続的な激しい腹痛、嘔吐等の初期症状があらわれた場

合には、速やかに医師の診察を受けるよう患者に指導するこ

と。〔「重大な副作用（類薬）」の項参照〕 
(7) 本剤とインスリン製剤との併用投与の有効性及び安全性は検

討されていない。 
(8) 低血糖症状を起こすことがあるので、高所作業、自動車の運

転等に従事している患者に投与するときには注意すること。 
(9) 本剤とGLP-1受容体作動薬はいずれもGLP-1受容体を介した

血糖降下作用を有している。両剤を併用した際の臨床試験成

績はなく、有効性及び安全性は確認されていない。 
(10) 本剤は1週間に1回経口投与する薬剤であり、投与中止後も作

用が持続するので、血糖値や副作用の発現について十分留意

すること。〔「薬物動態」及び「薬効薬理」の項参照〕 また、

本剤投与中止後に他の糖尿病用薬を使用するときは、血糖管

理状況等を踏まえ、その投与開始時期及び用量を検討するこ

と。 
3.相互作用 

本剤は主に腎臓から未変化体として排泄され、排泄には糸球体

濾過及び再吸収が関与する。〔「薬物動態」の項参照〕 

〔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 
糖尿病用薬： 
インスリン製剤 
スルホニルウレア

剤 
チアゾリジン系薬

剤 
ビグアナイド系薬

剤 
α-グルコシダーゼ

阻害剤 
速効型インスリン

分泌促進薬 
GLP-1受容体作動

薬 
SGLT2阻害剤等 

 

糖尿病用薬との併用時に

は、低血糖の発現に注意す

ること。特に、インスリン

製剤又はスルホニルウレア

剤と併用する場合、低血糖

のリスクが増加するおそれ

がある。これらの薬剤によ

る低血糖のリスクを軽減す

るため、インスリン製剤又

はスルホニルウレア剤の減

量を検討すること。低血糖

症状が認められた場合に

は、糖質を含む食品を摂取

するなど適切な処置を行う

こと。α-グルコシダーゼ阻

害剤との併用により低血糖

症状が認められた場合に

は、ブドウ糖を投与するこ

と。〔「慎重投与」、「重

要な基本的注意」、「重大

な副作用」及び「臨床成績」

の項参照〕 

糖尿病用薬（特

に、インスリン製

剤又はスルホニ

ルウレア剤）との

併用時には、本剤

の血糖コントロ

ール改善により、

低血糖のリスク

が増加するおそ

れがある。 

血糖降下作用を

増強する薬剤： 
β-遮断薬 
サリチル酸剤 
モノアミン酸化

酵素阻害剤等 

左記薬剤と本剤を併用する

場合には、血糖降下作用の

増強によりさらに血糖が低

下する可能性があるため、

併用する場合には、血糖値

その他患者の状態を十分観

察しながら投与すること。 

左記薬剤との併

用により血糖降

下作用が増強さ

れるおそれがあ

る。 

血糖降下作用を

減弱する薬剤： 
アドレナリン 
副腎皮質ホルモン 
甲状腺ホルモン

等 

左記薬剤と本剤を併用する

場合には、血糖降下作用の

減弱により血糖が上昇する

可能性があるため、併用す

る場合には、血糖値その他

患者の状態を十分観察しな

がら投与すること。 

左記薬剤との併

用により血糖降

下作用が減弱さ

れるおそれがあ

る。 

 

 

4.副作用 

臨床試験（治験） 

2型糖尿病患者を対象に実施した臨床試験において、日本人

1,084例中73例（6.7%）に副作用が認められた。主なものは低

血糖症16例（1.5%）、便秘8例（0.7%）であった。 
(1) 重大な副作用 

低血糖：経口糖尿病用薬との併用で低血糖*（スルホニルウ

レア剤併用時4.8%、ビグアナイド系薬剤併用時2.0%、チア

ゾリジン系薬剤併用時2.0%、速効型インスリン分泌促進剤

併用時1.0%）があらわれることがある。また、他の糖尿病

用薬と併用しない場合も低血糖*（0.4%）が報告されている。

DPP-4阻害剤で、スルホニルウレア剤又はインスリン製剤と

の併用で重篤な低血糖症状があらわれ、意識消失を来す例

も報告されていることから、スルホニルウレア剤又はイン

スリン製剤と併用する場合には、これらの薬剤の減量を検

討すること。低血糖症状が認められた場合には、糖質を含

む食品を摂取するなど適切な処置を行うこと。ただし、α-
グルコシダーゼ阻害剤との併用により低血糖症状が認めら

れた場合にはブドウ糖を投与すること。〔「慎重投与」、

「重要な基本的注意」、「相互作用」及び「臨床成績」の

項参照〕 
*低血糖症として報告された発現頻度である。 

(2) 重大な副作用（類薬） 

1) 急性膵炎：DPP-4阻害剤投与により急性膵炎があらわれるこ

とがあるので、観察を十分に行い、持続的な激しい腹痛、

嘔吐等の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。〔「重要な基本的注意」の項参照〕 
2) 腸閉塞：DPP-4阻害剤投与により腸閉塞があらわれることが

あるので、観察を十分に行い、高度の便秘、腹部膨満、持

続する腹痛、嘔吐等の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。 
(3) その他の副作用 

次のような症状又は異常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。 

種類／頻度 0.2～1%未満 
胃腸障害 便秘、下痢 
皮膚及び皮下組織障害 湿疹 
臨床検査 ALT（GPT）増加、グリコヘモグロビン増

加、血中ブドウ糖増加 
5.高齢者への投与 

高齢者では腎機能が低下していることが多い。高齢者では腎機

能に注意し、特に重度腎機能障害のある患者、血液透析又は腹

膜透析を要する末期腎不全患者には適切な用量調節を行うこ

と。〔「用法･用量に関連する使用上の注意」、「慎重投与」

及び「薬物動態」の項参照〕 
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を考慮するこ

と。〔妊娠中の投与に関する安全性は確立していない。動物

実験（ラット）において、100mg/kg/日（臨床投与量25mg/週
の約645倍の曝露量に相当する）の経口投与により、胎児体重

の減少、過剰肋骨発現胎児数の軽度増加及び骨化仙尾椎数の

減少が認められたとの報告がある。〕 
(2) 授乳中の婦人には本剤投与中は授乳を避けさせること。〔動

物実験（ラット）で乳汁中への移行が報告されている。〕 
7.小児等への投与 

小児等に対する本剤の安全性及び有効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、更には穿孔を起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。〕 
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【薬物動態】 
1.血漿中濃度 

(1) 単回投与 

健康成人（6例）に、オマリグリプチン25mgを空腹時単回経口

投与した際の血漿中濃度推移及び薬物動態パラメータを図1及
び表1に示した。なお、血漿中濃度－時間曲線下面積（AUC）

及び最高血漿中濃度（Cmax）は、10～100mg注）の用量の範囲で

用量に比例して増加した。5mg未満の用量ではAUCは用量比を

下回って増加し、Cmaxは用量比を上回って増加した。 
 

 
図1 健康成人に単回経口投与した際の平均血漿中濃度の推移 
（平均値±標準偏差、n = 6）（挿入図は0-48hrの拡大） 
 
表1 健康成人に単回経口投与した際の薬物動態パラメータ 

 
 

 

幾何平均 95%信頼区間 

AUC0-∞(μM·hr) 25.1 (22.9, 27.6) 

Cmax (nM) 750 (637, 883) 

C168hr (nM) 20.0 (15.3, 26.1) 

Tmax
‡(hr) 1.00 [0.50, 4.00] 

t1/2
||(hr) 38.9 (25.8)§ 

‡ 最高血漿中濃度到達時間、中央値[最小値, 最大値] 
|| 最終濃度測定可能時点：240時間 
§ 変動係数(%) 

 
(2) 反復投与 

健康成人（6例）に、オマリグリプチン25mgを週1回3週間反復

経口投与した際、血漿中濃度は投与第2週までに定常状態に達

し、累積係数（第3週／第1週）はAUC0-168hr及びCmaxでそれぞれ

1.05及び0.87倍であった。反復投与後の薬物動態パラメータを

表2に示した。 
 
表2 健康成人に反復経口投与した際の薬物動態パラメータ 

 投与第1週 投与第3週 

幾何平均 95%信頼区間 幾何平均 95%信頼区間

AUC0-168hr(μM·hr) 21.2 (18.7, 24.1) 22.3 (19.6, 25.3) 

Cmax (nM) 803 (654, 985) 701 (571, 860) 

C168hr (nM) 14.8 (11.2, 19.4) 16.4 (12.5, 21.5) 

Tmax
‡(hr) 0.50 [0.50, 2.00] 1.50 [0.33, 2.17] 

t1/2
||(hr) - - 82.5 (53.3)§ 

‡ 最高血漿中濃度到達時間、中央値[最小値, 最大値] 
|| 最終濃度測定可能時点：336時間 
なお、最終濃度測定可能時点が単回投与時（240時間）より長

かったため、終末相の影響により単回投与時と比較してt1/2が長

かった。 
§ 変動係数(%) 

 
(3) 食事の影響（外国人データ） 

健康成人（14例）にオマリグリプチン25mgを食後に単回経口

投与した際、空腹時と比較して最高血漿中濃度到達時間（Tmax）

は1.5時間から3.0時間に延長し、AUC0-及びCmaxの幾何平均値

の比（食後／空腹時）及び90%信頼区間はそれぞれ1.01（0.95, 
1.07）及び0.95（0.91, 1.00）であった。 

2.吸収 

健康成人（6例）にオマリグリプチン50mg注）を週1回3週間反復

経口投与した際、投与168時間後までに累積して約74％が未変

化体として尿中に排泄されたことから、オマリグリプチンの経

口バイオアベイラビリティは少なくとも74%と見積もられた。 
3.蛋白結合率 

（In vitroデータ）オマリグリプチンのin vitro血漿蛋白結合率は

濃度依存的に減少し、1nMで75%、1000nMで24%であった。

50nM以上では蛋白結合率はほぼ一定であった。 
4.代謝 

(1)（外国人データ）健康成人（6例）に14C-オマリグリプチン25mg
を単回経口投与した際、投与168時間後までの累積尿中放射能

のうち、未変化体が約89%であり、4種類のわずかな量の代謝

物（約0.8～2.6%）が認められた。血漿中での代謝物は認めら

れなかった。 
(2)（In vitroデータ）オマリグリプチンはin vitroでヒト肝細胞及び

ミクロソームによる代謝を受けなかった。また、オマリグリプ

チンはCYP1A2、2B6、2C8、2C9、2C19、2D6、3A4、UGT1A1
及びSULT1E1を阻害せず、CYP1A2、2B6及び3A4を誘導しな

かった。 
5.排泄 

(1)オマリグリプチンは主に尿中排泄により消失し、排泄には糸球

体濾過及び再吸収が関与する。 
(2)健康成人（6例）にオマリグリプチン50mg注）を週1回3週間反復

経口投与した際、投与168時間後までに累積して約74%が尿中

に未変化体として排泄され、腎クリアランスは38mL/minであ

った。 
(3)（外国人データ）健康成人（6例）に14C-オマリグリプチン25mg

を単回経口投与した際、総投与放射能に対する投与最長20日後

までの累積尿中放射能排泄率は約74%、累積糞中放射能排泄率

は約3%であった。 
(4)（In vitroデータ）オマリグリプチンは腎臓に発現しているP-糖

蛋白質、有機アニオントランスポーター（hOAT1及びhOAT3）
及び有機カチオントランスポーター（hOCT1及びhOCT2）の基

質ではなかった。また、P-糖蛋白質、乳癌耐性蛋白（BCRP）、

有機アニオン輸送ポリペプチド1B1及び1B3（OATP1B1及び

OATP1B3）、hOAT1、hOAT3、hOCT1、hOCT2並びにMultidrug 
and Toxin Extrusion transporter（MATE1）を阻害しなかった。 

6.腎機能障害者（外国人データ） 

軽度（eGFR：60≤～<80mL/min/1.73m2、6例）、中等度（eGFR：

30≤～<60mL/min/1.73m2、6例）、重度（eGFR：<30mL/min/1.73m2、

6例）腎機能障害者及び血液透析中の末期腎不全患者（6例）に

オマリグリプチン3mg注）を単回投与した際のAUC0-の幾何平

均値の比（腎機能障害者／健康成人）及び90%信頼区間は、そ

れぞれ0.94（0.80, 1.11）、1.34（1.12, 1.61）、1.56（1.32, 1.85）
及び1.97（1.46, 2.66）であり、腎機能の程度に応じて増加した

（表3）。血液透析中の末期腎不全患者では、投与直前に血液

透析が完了し、約72時間後に次の血液透析を開始した場合、投

与量（3mg）の5%が除去され、投与2時間後に血液透析を開始

した場合、15%が除去された。 
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表3 腎機能障害者に単回投与した際の薬物動態パラメータ 

腎機能障害の程度 AUC0-∞
† (μM·hr)  Cmax

†  (nM) 

軽度腎機能障害者 4.70  60.4  
（n=6） (4.08, 5.42) (51.8, 70.3) 
 健康成人との比‡ 0.94 (0.80, 1.11) 0.94 (0.79, 1.12)

中等度腎機能障害者 5.79 61.4 
（n=6) (4.95, 6.76) (50.6, 74.5) 

健康成人との比‡ 1.34 (1.12, 1.61) 1.13 (0.91, 1.41)
重度腎機能障害者 6.47 48.7 
（n=6) (5.58, 7.50) (37.3, 63.5) 

健康成人との比‡ 1.56 (1.32, 1.85) 0.90 (0.66, 1.23)

末期腎不全患者 7.59 41.0 
（n=6) (5.85, 9.83) (32.3, 52.0) 

健康成人との比‡ 1.97 (1.46, 2.66) 0.73 (0.56, 0.95)
† 幾何平均（95%信頼区間） 
‡ 年齢、性別、人種及びBMIでマッチングした健康成人との比較、

幾何平均値の比（90%信頼区間） 
 
国内外の第I、II及びIII相試験（16試験）で得られた1,136例、

9,173ポイントの血漿中オマリグリプチン濃度データを用いて

構築した母集団薬物動態モデルに基づき、腎機能障害による血

漿中オマリグリプチン濃度への影響をシミュレーションによ

り推定した。その結果、軽度、中等度、重度腎機能障害患者、

血液透析又は腹膜透析を要する末期腎不全患者にオマリグリ

プチン25mgを週1回24週間投与した際の定常状態時のAUC0-168h

は、腎機能正常者と比較してそれぞれ1.11倍、1.32倍、1.76倍
及び2.58倍、Cmaxはそれぞれ1.03倍、1.13倍、1.22倍及び1.37倍
と推定された。 

7.肝機能障害者（外国人データ） 

中等度肝機能障害者（Child-Pughスコア7～9、8例）にオマリグ

リプチン25mgを単回経口投与した際、中等度肝機能障害者の

AUC0-及びCmaxの幾何平均値の比（肝機能障害者／健康成人）

及び90%信頼区間は、それぞれ0.94（0.79, 1.11）及び1.03（0.93, 
1.15）であった。 

8.高齢者（外国人データ） 

オマリグリプチン10mg注）を単回経口投与した際、健康高齢者

（65～75歳、男女各6例）の AUC0-及びCmaxの幾何平均値の比

（高齢者／若年成人、21～45歳）及び90%信頼区間は、男性で

1.05（0.85, 1.30）及び1.03（0.87, 1.23）、女性で1.26（1.02, 1.56）
及び1.03（0.87, 1.22）であった。 

9.薬物相互作用（外国人データ） 

(1) メトホルミンとの相互作用 
健康成人（14例）にオマリグリプチン25mgとメトホルミン

1,000mgを単回併用投与した際、メトホルミンのAUC0-∞及び

Cmaxの幾何平均値の比（併用／単独）及び90%信頼区間は、そ

れぞれ1.12（1.03, 1.21）及び0.96（0.89, 1.03）であった。また、

健康成人（12例）にオマリグリプチン25mg単回投与とメトホ

ルミン1,000mg 1日2回を反復併用投与した際、オマリグリプチ

ンのAUC0-168hr及びCmaxの幾何平均値の比（併用／単独）及び

90%信頼区間は、それぞれ0.99（0.93, 1.06）及び0.93（0.89, 0.97）、
メトホルミンのAUC0-12hr及びCmaxでは、それぞれ1.32（1.05, 1.66）
及び1.10（0.88, 1.37）であった。 

(2) グリメピリドとの相互作用 
健康成人（13例）にオマリグリプチン25mgとグリメピリド1mg
を単回併用投与した際、グリメピリドのAUC0-∞及びCmaxの幾何

平均値の比（併用／単独）及び90%信頼区間は、それぞれ1.02
（0.96, 1.09）及び0.92（0.69, 1.24）であった。 

(3) アトルバスタチンとの相互作用 
健康成人（12例）にオマリグリプチン25mgとアトルバスタチ

ン20mgを単回併用投与した際、アトルバスタチンのAUC0-∞及

びCmaxの幾何平均値の比（併用／単独）及び90%信頼区間は、

それぞれ1.04（0.96, 1.11）及び0.97（0.76, 1.24）であった。 
(4) 経口避妊薬との相互作用 

健康成人（32例）にオマリグリプチン25mg週1回3週間と経口

避妊薬（エチニルエストラジオール0.03mg及びレボノルゲスト

レル0.15mg）を単回併用投与した際、エチニルエストラジオー

ル及びレボノルゲストレルのAUC0-∞の幾何平均値の比（併用

／単独）及び90%信頼区間はそれぞれ1.07（1.04, 1.11）及び1.14
（1.08,1.21）、Cmaxではそれぞれ1.02（0.98, 1.06）及び1.10（1.03, 
1.18）であった。 
 

注）本剤の承認された用法・用量は、通常、成人にはオマリグリ

プチン25mgを1週間に1回経口投与である。 
 
【臨床成績】 
1. 単剤療法 
プラセボ及び実薬対照二重盲検比較試験 
食事／運動療法で十分な血糖コントロールが得られない日本人

2型糖尿病患者（414例）を対象に、オマリグリプチン25mg週1
回、シタグリプチン50mg1日1回又はプラセボを24週間経口投与

した。投与24週時の結果を表4に示す。オマリグリプチンはプラ

セボと比較してHbA1c値を有意に改善し、HbA1c値変化量におい

てオマリグリプチンのシタグリプチンに対する非劣性が検証さ

れた。その後、すべての患者でオマリグリプチン25mg週1回を投

与した。オマリグリプチン25mg週1回を52週間経口投与した際の

HbA1c値変化量［最小二乗平均（95%信頼区間）］は-0.4%（-0.5, 
-0.3）であり、52週にわたって良好な血糖コントロールが得られ

た。52週までの低血糖症の副作用発現率は、0.0%（0例／407例）

であった。 
オマリグリプチン投与による体重の変化はわずかであった。 
 

表 4 プラセボ及び実薬対照二重盲検比較試験（24 週時）の結果 

 プラセボ オマリグリプチン シタグリプチン

HbA1c値（%） 
投与前からの

変化量 
0.1 [-0.0, 0.3] -0.7 [-0.8, -0.6] -0.6 [-0.7, -0.5]

プラセボとの差 - -0.8* [-1.0, -0.6] -0.8* [-0.9, -0.6]
シタグリプチ

ンとの差 
- -0.0 [-0.2, 0.1] - 

食後2時間血糖値（mg/dL） 
投与前からの

変化量 
-5 [-15, 4] -42 [-50, -35] -45 [-52, -38] 

プラセボとの差 - -37* [-48, -25] -40* [-51, -28]
シタグリプチ

ンとの差 
- 3 [-7, 12] - 

空腹時血糖値（mg/dL） 
投与前からの

変化量 
-6 [-11, -2] -19 [-22, -15] -21 [-24, -17] 

プラセボとの差 - -12* [-18, -7] -15* [-20, -9] 
シタグリプチ

ンとの差 
- 2 [-2, 7] - 

*p<0.001 
最小二乗平均［95%信頼区間］ 

 
2. 併用療法 
経口糖尿病用薬への追加投与試験 

食事／運動療法に加え経口糖尿病用薬（スルホニルウレア剤、

速効型インスリン分泌促進剤、ビグアナイド系薬剤、チアゾリ

ジン系薬剤又はα-グルコシダーゼ阻害剤）単剤治療で十分な血

糖コントロールが得られない日本人2型糖尿病患者（585例）を

対象に、オマリグリプチン25mg週1回又はプラセボを24週間、

これらの基礎治療に加えて経口投与した。投与24週時の結果を

表5に示す。いずれの基礎治療においてもオマリグリプチンの追

加投与はプラセボと比較してHbA1c値を有意に改善した。その

後、すべての患者でオマリグリプチン25mg週1回を併用投与し

た。オマリグリプチン25mg週1回を52週間経口投与した際の

HbA1c値変化量を表6に示す。いずれの基礎治療においても、52
週にわたって良好な血糖コントロールが得られた。52週までの

低血糖症の副作用発現率は、スルホニルウレア剤併用時4.8%（9
例／188例）、速効型インスリン分泌促進剤併用時1.0%（1例／

97例）、ビグアナイド系薬剤併用時2.0%（2例／99例）、チア

ゾリジン系薬剤併用時2.0%（2例／99例）、α-グルコシダーゼ阻

害剤併用時0.0%（0例／97例）であった。 
オマリグリプチン投与による体重の変化はわずかであった。 
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表5 経口糖尿病用薬への追加投与試験（24週時）の結果 

 
HbA1c 値（%） 

空腹時血糖値 
（mg/dL） 

投与前から

の変化量 
プラセボと

の差 
投与前から

の変化量 
プラセボと

の差 

スルホニルウレア剤併用 

プラセボ 
0.1 

[-0.1, 0.2] 
- 

-7 
[-13, -1] 

- 

オマリグリプチン 
-0.8 

[-0.9, -0.7] 
-0.9* 

[-1.1, -0.7] 
-24 

[-29, -20] 
-18*

[-24, -11]  
速効型インスリン分泌促進剤併用 

プラセボ 
0.3 

[-0.0, 0.6] 
- 

2 
[-12, 16] 

- 

オマリグリプチン 
-0.7 

[-0.9, -0.5] 
-1.0* 

[-1.4, -0.6] 
-19 

[-28, -11] 
-21**

[-37, -6]
ビグアナイド系薬剤併用 

プラセボ 
-0.0 

[-0.4, 0.3] 
- 

-14 
[-27, -1] 

- 

オマリグリプチン 
-0.9 

[-1.1, -0.8] 
-0.9* 

[-1.3, -0.6] 
-29 

[-36, -22] 
-15**

[-28, -1]
チアゾリジン系薬剤併用 

プラセボ 
0.3 

[0.0, 0.5] 
- 

-5 
[-14, 5] 

- 

オマリグリプチン 
-0.9 

[-1.0, -0.7] 
-1 2* 

[-1.5, -0.9] 
-28 

[-35, -22] 
-24*

[-35, -13]
α-グルコシダーゼ阻害剤併用 

プラセボ 
0.1 

[-0.2, 0.3] 
- 

-8 
[-17, 0] 

- 

オマリグリプチン 
-0.7 

[-0.9, -0.6] 
-0.8* 

[-1.1, -0.5] 
-20 

[-27, -14] 
-12**

[-22, -2]
*p<0.001 ** p<0.05 

最小二乗平均［95%信頼区間］ 
 

表6 経口糖尿病用薬への追加投与試験（52週時）の結果 

 
HbA1c 値（%） 

投与前からの変化量 
スルホニルウレア剤併用 -0.4 [-0.6, -0.3] 
速効型インスリン分泌促進剤併用 -0.6 [-0.8, -0 3] 
ビグアナイド系薬剤併用 -0.6 [-0.8, -0.4] 
チアゾリジン系薬剤併用 -0.6 [-0.8, -0.4] 
α-グルコシダーゼ阻害剤併用 -0.6 [-0.8, -0.4] 

最小二乗平均［95%信頼区間］ 
 
【薬効薬理】 
1.作用機序 

インクレチンであるグルカゴン様ペプチド1（GLP-1）及びグル

コース依存性インスリン分泌刺激ポリペプチド（GIP）は、グ

ルコース恒常性の維持にかかわるホルモンである。ジペプチジ

ルペプチダーゼ4（DPP-4）阻害剤は、インクレチンホルモンの

不活化を遅延させ、活性型インクレチン濃度を上昇させること

により、血糖依存的にインスリン分泌促進作用及びグルカゴン

濃度低下作用を増強し血糖コントロールを改善する。1) 
2.薬理作用 

(1) DPP-4阻害作用及び活性型GLP-1濃度上昇作用 
1) オマリグリプチンはヒトDPP-4（組換え体、血清由来）の活

性を選択的に阻害し、組換え体DPP-4でのIC50値は1.6nM、血

清由来DPP-4でのIC50値は2.1nM（2%血清）及び6.7nM（50%
血清）であった（in vitro）。2)  

2) 正常マウスを用いた糖負荷試験で、オマリグリプチンの単回

経口投与により血漿中DPP-4の阻害及び血漿中活性型GLP-1
濃度の上昇が認められた。2) 

3) 2型糖尿病患者にオマリグリプチン25mgを週1回12週間経口

投与した際、最終投与7日後のDPP-4活性阻害率は82.6%であ

った。3)  
(2) 耐糖能及び糖代謝改善作用 

1) 2型糖尿病患者にオマリグリプチン25mgを週1回12週間経口

投与した際、空腹時血糖値の低下、食後過血糖の抑制及び

HbA1cの低下が認められた。 
2) 正常マウスを用いた糖負荷試験で、オマリグリプチンは単回

経口投与により血糖値の上昇を抑制した。2) 

 
【有効成分に関する理化学的知見】 
一般名：オマリグリプチン（Omarigliptin） 
化学名：(2R,3S,5R)-2-(2,5-Difluorophenyl)-5-[2-(methylsulfonyl)- 

2,6-dihydropyrrolo[3,4-c]pyrazol-5(4H)-yl]tetrahydro- 
2H-pyran-3-amine 

分子式：C17H20F2N4O3S 
分子量：398.43 
性 状：本品は白色の粉末で、吸湿性はない。本品はアセトニト

リルにやや溶けやすく、メタノールにやや溶けにくく、

酢酸イソプロピル又は水に溶けにくい。 
構造式：  

O

NH2H
H

H

N N
N

S

O
O

CH3

F

F

 
 
 

【承認条件】 
医薬品リスク管理計画を策定の上、適切に実施すること。 
 
【包 装】 
マリゼブ®錠12.5mg：患者さん用パッケージ付きPTP 10錠（2錠シ

ート×5） 
マリゼブ®錠25mg：患者さん用パッケージ付きPTP 20錠（2錠シー

ト×10） 
 
【主要文献】 
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略号及び用語の定義 

略号 定義

AUC Area under the concentration-time curve 血漿中濃度－時間曲線下面積 
BMI Body mass index 体格指数

Cmax Maximum concentration 最高血漿中濃度

DPP-4 Dipeptidyl peptidase 4 ジペプチジルペプチダーゼ4 
eGFR Estimated glomerular filtration rate 推定糸球体ろ過量 
ESRD End-stage renal disease 末期腎不全

FAS Full analysis set 最大の解析対象集団 
GIP Glucose-dependent insulinotropic 

polypeptide 
グルコース依存性インスリン分泌刺激
ポリペプチド

GLP-1 Glucagon-like peptide 1 グルカゴン様ペプチド1 
HbA1c Hemoglobin A1c ヘモグロビン A1c 
cLDA Constrained longitudinal data analysis 制約付き経時データ解析 

NGSP 
National glycohemoglobin standardization 
program

全米グリコヘモグロビン標準化プログ
ラム

PD Pharmacodynamic(s) 薬力学

PK Pharmacokinetic(s) 薬物動態 
PP Per-protocol 治験実施計画書に適合した対象集団

PPK Population pharmacokinetic(s) 母集団薬物動態

Tmax Time to maximum concentration 最高血中濃度到達時間 
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1.8.2 効能・効果（案）とその設定根拠 

1.8.2.1 効能・効果（案） 

【効能・効果（案）】 

2型糖尿病 

 

1.8.2.2 効能・効果（案）の設定根拠 

オマリグリプチン（以下、MK-3102）は、高い選択性を有する強力な新規ジペプチジルペプチ

ダーゼ4（以下、DPP-4）阻害剤であり、週1回投与の2型糖尿病治療薬として開発された。 

DPP-4阻害剤は、DPP-4により速やかに不活化されるインクレチンペプチド［Glucagon-like 

peptide 1（GLP-1）及び Glucose-dependent insulinotropic polypeptide（GIP）］の分解を阻害すること

で活性型インクレチン濃度を上昇させ、2型糖尿病患者の血糖コントロールを改善する。DPP-4阻

害剤の利点は、インクレチンによるインスリン分泌促進が血糖依存的であるため、単剤療法又は

低血糖を引き起こしにくい血糖降下剤との併用療法において低血糖リスクが低いこと、また一般

的に体重に意味のある影響を及ぼさないことである[資料5.4: 13]。 

MK-3102の日本人2型糖尿病患者に対する有効性及び安全性を評価した臨床試験成績を以下に

示す。これらの臨床試験において、MK-3102は週1回投与という簡便な服薬方法により、既存の連

日投与の DPP-4阻害剤と同様の治療上のベネフィットをもたらすことが示唆された。なお、これ

らの臨床試験は、「経口血糖降下薬の臨床評価方法に関するガイドライン」（平成22年7月9日付、

薬食審査発0709第1号）[資料5.4: 23]に準じて実施した。 

 

1.8.2.2.1 単剤療法 

国際共同後期第Ⅱ相用量設定試験（P006-00） 

P006-00試験は、食事／運動療法で十分な血糖コントロールが得られない日本人及び非日本人2

型糖尿病患者を対象に MK-3102 0.25、1、3、10、25 mg 又はプラセボを週1回12週間投与した多施

設共同二重盲検無作為化プラセボ対照用量設定試験である。本試験では685例が無作為割付され、

684例が安全性及び有効性の解析対象となった。日本人の割合は18.5%（127/685例）であった。 

主要評価項目である治療期12週時の HbA1c 値（以下、NGSP 値で示す）変化量において、MK-3102

群はプラセボ群に対し有意かつ用量依存的に HbA1c 値を低下させた（p≤0.012）[表1.8: 1]。MK-3102 

25 mg 群で最大の低下効果が認められ、HbA1c 値変化量のプラセボ群との差［最小二乗平均（95%

信頼区間）］は、-0.71%（-0.93, -0.50）であった。副次評価項目である食後2時間血糖値及び空腹

時血糖値についても、プラセボ群に対し、MK-3102群は有意かつ用量依存的に低下させ、MK-3102 

25 mg 群において最大の低下効果が認められた[2.5.4.3 項]。 

日本人集団と全集団との一貫性を評価するため、「国際共同治験に関する基本的考え方」（平成

19年9月28日付、薬食審査発第0928010号）[資料5.4: 14]及び「国際共同治験に関する基本的考え方

（参考事例）」（平成24年9月5日付、事務連絡）[資料5.4: 15]で示された方法に照らして探索的に各

用量の有効性の結果を比較したところ、治療期12週時の HbA1c 値変化量のプラセボ群との差は、

日本人集団の MK-3102 0.25 mg を除くすべての用量群で全集団の1/2より大きく、MK-3102の有効
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性は日本人集団と全集団で概して一貫していた[2.5.4.5 項]。 

P006-00試験（12週間）で、用量依存的な有害事象発現率の増加は認められず、プラセボ群と比

較して MK-3102投与群で発現率が顕著に高い有害事象は認められなかった[2.5.5.5.1.1 項]。 

 

国際共同後期第Ⅱ相用量設定試験の延長試験（P006-13） 

P006-13試験は、P006-00試験に続く66週間の延長試験である。治療期12週時（P006-00試験の最

終来院）を終了し、適格性を満たした被験者が P006-13試験へ移行し、治療期78週時まで66週間

投与を継続した。P006-00試験でプラセボを投与した被験者にはメトホルミン（又はピオグリタゾ

ン）を、P006-00試験で MK-3102 0.25～25 mg を投与した被験者には MK-3102 25 mg 週1回を投与

した。本試験では485例が P006-00から移行し、その全例が安全性及び有効性の解析対象となった。

日本人の割合は22.9%（111/485例）であった。 

P006-13試験（66週間）で長期投与に伴い発現率が顕著に増加する有害事象又は遅発性の有害事

象は認められなかった[2.5.5.5.2.1 項]。 

MK-3102投与により、HbA1c 値、食後2時間血糖値及び空腹時血糖値は78週間にわたり、おお

むねベースラインより低い値で推移した。また、有効性の結果は日本人集団と全集団で概して一

貫していた[2.7.6.3.2 項]。 

 

国内第Ⅲ相プラセボ及びシタグリプチン対照単剤投与試験（P020） 

P020試験は、食事／運動療法で十分な血糖コントロールが得られない日本人2型糖尿病患者を

対象に MK-3102 25 mg 週1回、シタグリプチンリン酸塩水和物（以下、シタグリプチン）50 mg 1

日1回又はプラセボを投与した無作為化、シタグリプチン及びプラセボ対照、並行群間、多施設共

同、二重盲検試験（24週間）及び引き続き実施した非盲検延長試験（28週間）である。非盲検期

では、すべての投与群で MK-3102 25 mg 週1回を投与した。本試験では414例が無作為割付され、

412例が安全性及び有効性の解析対象となった。 

主要評価項目である治療期24週時の HbA1c 値変化量のプラセボ群との差［最小二乗平均（95%

信頼区間）］は、MK-3102群及びシタグリプチン群でそれぞれ-0.80%（-0.96, -0.63）及び-0.78%（-0.94, 

-0.61）であり、いずれもプラセボ群に比べ有意に低下した（p<0.001）[表1.8: 1]。MK-3102群の

HbA1c 値変化量のシタグリプチン群との差［最小二乗平均（95%信頼区間）］は、-0.02%（-0.15, 0.12）

であった。最小二乗平均差の両側95%信頼区間の上限が、事前に定義した非劣性マージンの0.3%

を超えなかったため、MK-3102群のシタグリプチン群に対する非劣性が検証された。副次評価項

目である治療期24週時の食後2時間血糖値及び空腹時血糖値についても、MK-3102群はプラセボ群

に対し有意な低下を示し、シタグリプチン群と同程度の血糖降下作用を示した[2.5.4.3 項]。また、

MK-3102の投与により、HbA1c 値は52週間にわたりベースラインから名目上有意かつ臨床的に意

味のある低下を示した[図1.8: 1]。食後2時間血糖値及び空腹時血糖値についても、52週間にわたり

ベースラインからから名目上有意な低下を示した[2.5.4.7.1 項]。 

P020試験の二重盲検期（24週間）で、MK-3102群の安全性プロファイルはおおむねシタグリプ

チン群と類似しており、プラセボ群と比較して MK-3102群で発現率が顕著に高い有害事象は認め
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られなかった。症候性低血糖症の発現率はすべての投与群で低かった[2.5.5.5.1.2 項]。最大52週間

の長期投与に伴い発現率が顕著に増加する有害事象又は遅発性の有害事象は認められなかった

[2.5.5.5.2.2 項]。 

 

表 1.8: 1 治療期 12 週時（P006-00）及び治療期 24 週時（P020、二重盲検期）の 

HbA1c 値変化量（%）（cLDA モデル）（FAS） 

 N 
Change from Baseline  

LS Mean (95% CI) 
Pairwise comparison (vs. Placebo) 

p-Value†‡ 
Difference in LS Means (95% CI)†‡ 

P006-00 (12 weeks)  
Placebo 113 0.14 (-0.01, 0.29) - - 
MK-3102 0.25 mg 113 -0.14 (-0.30, 0.01) -0.28 (-0.50, -0.06) 0.012 
MK-3102 1 mg 115 -0.36 (-0.51, -0.20) -0.50 (-0.71, -0.28) <0.001 
MK-3102 3 mg 114 -0.35 (-0.50, -0.19) -0.49 (-0.70, -0.27) <0.001 
MK-3102 10 mg 115 -0.53 (-0.68, -0.38) -0.67 (-0.88, -0.45) <0.001 
MK-3102 25 mg 114 -0.57 (-0.73, -0.42) -0.71 (-0.93, -0.50) <0.001 

P020 (24 weeks)  
MK-3102 25 mg 166 -0.66 (-0.76, -0.57) -0.80 (-0.96, -0.63) <0.001 
Sitagliptin 50 mg 164 -0.65 (-0.74, -0.55) -0.78 (-0.94, -0.61) <0.001 
Placebo 82 0.13 (-0.00, 0.27) - - 
   Pairwise comparison (vs. Sitagliptin)  

Difference in LS Means (95% CI)‡ 
P020 (24 weeks) 

MK-3102 vs. Sitagliptin - - -0.02 (-0.15, 0.12) 0.792 
N = number of patients in the FAS population. 
LS Mean = Least Square Mean 
†P-Value for step-down trend test (P006-00).  Based on a constrained longitudinal data analysis (cLDA) model with terms for treatment, prior 
AHA therapy status (yes/no), geographic region (Japan/ex-Japan), and the interaction of time by treatment, time by prior AHA therapy status, 
with the constraint that the mean baseline is the same for all treatment groups. 
‡P-Value for pairwise comparisons (P020).  Based on a cLDA model with terms for treatment, prior AHA therapy status (yes/no), time and 
the interaction of time by treatment, time by prior AHA therapy status, and time by treatment by prior AHA therapy status with the constraint 
that the mean baseline is the same for all treatment groups. 
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用投与により、HbA1c 値は52週間にわたりベースラインから名目上有意かつ臨床的に意味のある

低下を示した。空腹時血糖値についても、52週間にわたりベースラインから名目上有意な低下を

示した[2.5.4.7.2 項]。 

P015試験の二重盲検期（24週間）に、いずれの基礎治療薬においてもプラセボ群と比較して

MK-3102群で発現率が顕著に高い有害事象は認められなかった。すべての基礎治療薬で症候性低

血糖症の発現率は低く、MK-3102群とプラセボ群の発現率に顕著な差は認められなかった

[2.5.5.5.1.3 項]。最大52週間の長期投与に伴い発現率が顕著に増加する有害事象又は遅発性の有害

事象は認められなかった[2.5.5.5.2.3 項]。 

 

 

表 1.8: 2 治療期 24 週時の HbA1c 値変化量（%）（cLDA モデル）（FAS） 

（P015、二重盲検期） 
 

Treatment 
 

N
Change from Baseline 
LS Mean (95% CI)† 

Sulfonylureas 
MK-3102 25 mg 
Placebo 

126 
63

-0.84 (-0.94, -0.73) 
0.09 (-0.06, 0.24) 

Glinides 
MK-3102 25 mg 
Placebo 

65 
34 

-0.68 (-0.89, -0.48) 
0.30 (-0.04, 0.64) 

Biguanides 
MK-3102 25 mg 
Placebo 

66 
33

-0.94 (-1.10, -0.78) 
-0.02 (-0.35, 0.31) 

Thiazolidinediones 
MK-3102 25 mg 
Placebo 

65 
34

-0.88 (-1.04, -0.73) 
0.28 (0.03, 0.53) 

α-Glucosidase inhibitors 
MK-3102 25 mg 
Placebo 

67 
32

-0.74 (-0.89, -0.59) 
0.06 (-0.16, 0.28) 

Pairwise Comparison (MK-3102 25 mg versus Placebo) Difference in LS Means (95% CI)† p-Value†

Sulfonylureas -0.93 (-1.10, -0.75) <0.001
Glinides -0.98 (-1.37, -0.60) <0.001 
Biguanides -0.92 (-1.29, -0.56) <0.001
Thiazolidinediones -1.16 (-1.45, -0.88) <0.001
α-Glucosidase inhibitors -0.80 (-1.06, -0.54) <0.001
N = number of Subjects in corresponding basal AHA medication in the FAS population for each treatment.  
LS Mean = Least Squares Mean. 
†Based on a cLDA model with terms for treatment, basal AHA medication (sulfonylureas /glinides /biguanides /thiazolidinediones 
/α-glucosidase inhibitors), prior AHA therapy status except for basal medication (yes/no), time, and the interaction of time by treatment, 
time by basal AHA medication, time by prior AHA therapy status except for basal medication, basal AHA medication by time by treatment, 
basal AHA medication by time by prior AHA therapy status except for basal medication and basal AHA medication by time by treatment 
by prior AHA therapy status except for basal medication with the restriction of a common baseline mean between two treatment groups.

 

 

本承認申請の主要な安全性データセット（すなわち、P006-00、P006-13、P020及び P015試験及

び併合解析）における有害事象を詳細に検討した結果、MK-3102 25 mg 週1回投与の忍容性は概し

て良好であり、安全性プロファイルにプラセボと意味のある違いは認められなかった。MK-3102

の単剤療法及び併用療法の臨床試験において、低血糖症の発現率にプラセボと意味のある違いは

認められなかった。しかしながら、既存の DPP-4阻害剤でインスリン又はスルホニルウレア剤と
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の併用時に低血糖症が多く発現していることから、臨床現場で MK-3102をこれらの薬剤と併用し

た際に低血糖症のリスクが増加することが予想される。MK-3102 25 mg 週1回投与により、臨床検

査値、体重、バイタルサイン又は心電図検査項目に臨床的に意味のある変動は認められなかった。 

 

以上より、「経口血糖降下薬の臨床評価方法に関するガイドライン」に準じて実施した臨床試験

で、MK-3102の単剤療法及び併用療法における有用性が示されたことから、効能・効果（案）を

「2型糖尿病」とすることは適切であると判断した。 

 

1.8.3 用法・用量（案）及び関連する使用上の注意（案）とその設定根拠 

1.8.3.1 用法・用量（案）及び関連する使用上の注意（案） 

【用法・用量（案）】 

通常、成人にはオマリグリプチンとして25 mg を1週間に1回経口投与する。 

 

＜用法・用量に関連する使用上の注意（案）＞ 

(1) 本剤は主に腎臓で排泄されるため、重度腎機能障害のある患者、血液透析又は腹膜透析を要

する末期腎不全患者では、下表を目安に用量調節すること。なお、ここで示している用法・

用量はシミュレーション結果に基づき設定されたものであることから、患者の状態を慎重に

観察すること。〔「慎重投与」及び「薬物動態」の項参照〕 

腎機能障害 
eGFR（mL/min/1.73m2） 

血清クレアチニン値（mg/dL）* 
投与量 

重度、末期腎
不全 

eGFR < 30 
男性：Cr > 1.9 
女性：Cr > 1.4 

12.5 mg 週1回 

*eGFR に相当する換算値（年齢60歳） 

(2) 末期腎不全患者については、血液透析との時間関係は問わない。 

(3) 次の点を患者に指導すること。 

1) 本剤は週1回服用する薬剤であり、同一曜日に服用すること。 

2) 本剤の服用を忘れた場合は、気づいた時点で1回分を服用し、その後はあらかじめ定められ

た曜日に服用すること。同日中に2回分を服用しないこと。 

 

1.8.3.2 用法・用量（案）の設定根拠 

MK-3102の日本人2型糖尿病患者における用法・用量（案）は、国際共同後期第Ⅱ相試験成績を

用いて選択し、国内第Ⅲ相試験で検証した。国内第Ⅲ相試験では、日本人2型糖尿病患者を対象と

して、単剤療法（P020）又は他の経口血糖降下剤との併用療法（P015）における MK-3102 25 mg

週1回投与の有効性及び安全性を検証した。P020試験では、MK-3102の有効性及び安全性を既存の

DPP-4阻害剤であるシタグリプチン50 mg 1日1回投与と比較した。さらに、MK-3102の用量－反応

関係の解釈を補強するため、第Ⅰ相、第Ⅱ相及び第Ⅲ相試験のデータを利用して母集団薬物動態

－薬力学（PK-PD）／有効性モデルを構築し、用量－反応関係のシミュレーションを実施した。 
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国際共同後期第Ⅱ相用量設定試験（P006-00） 

P006-00試験の全集団において、治療期12週時の HbA1c 値は用量依存的に低下し、MK-3102 

25 mg 週1回投与により最大の低下効果が認められた。食後2時間血糖値及び空腹時血糖値におい

ても、25 mg 投与により最大の低下効果が認められた。日本人集団の有効性の結果は全集団と概

して一貫していた。 

 

国内第Ⅲ相プラセボ及びシタグリプチン対照単剤投与試験（P020） 

P020試験の二重盲検期では、治療期24週時の HbA1c 値変化量において MK-3102 25 mg 週1回の

プラセボに対する優越性及びシタグリプチン50 mg 1日1回に対する非劣性が示された。また、治

療期24週時の食後2時間血糖値及び空腹時血糖値においても MK-3102はプラセボに対して有意な

低下を示し、シタグリプチンと同様な有効性を示した。有効性の主要な解析対象集団（FAS）に

加え、副次的な解析対象集団である治験実施計画書に適合した対象集団（PP）でも、同様の結果

が得られた[2.7.3.4.2.1 項]。PP では治療期24週時の食後2時間血糖値及び空腹時血糖値は、

MK-3102の最終投与から7日後かつシタグリプチン最終投与から1日後に測定されている。これら

の血糖値は日々の薬力学的効果の変動を反映する指標であることを鑑みると、本成績から

MK-3102は1週間の投与間隔を通じて良好な血糖コントロールを維持することが裏付けられた。 

 

国内第Ⅲ相経口糖尿病治療薬への追加投与試験（P015） 

P015試験の二重盲検期では、本邦で併用が想定される作用機序の異なる5種類の経口糖尿病治

療薬（スルホニルウレア剤、速効型インスリン分泌促進剤、ビグアナイド系薬剤、チアゾリジン

系薬剤、α-グルコシダーゼ阻害剤）単剤療法への追加投与により、治療期24週時の HbA1c 値変化

量において MK-3102 25 mg 週1回のプラセボに対する優越性が示された。治療期24週時の空腹時

血糖値においても、すべての基礎治療薬で MK-3102はプラセボに対して名目上有意な低下を示し

た。 

 

上記の第Ⅱ相試験において、MK-3102投与による用量依存的な有害事象発現率の増加は認めら

れず、日本人集団と全集団の安全性プロファイルは類似していた。第Ⅲ相試験の単剤療法及び併

用療法において、MK-3102 25 mg 週1回投与は良好な忍容性を示すことが確認され、MK-3102の安

全性プロファイルは連日投与の DPP-4阻害剤と類似していた。 

 

また、上記の第Ⅱ相及び第Ⅲ相試験では、MK-3102の投与に関して食事とのタイミングを規定

しなかった。非日本人健康被験者を対象に高脂肪食摂取後に MK-3102を投与した食事の影響試験

（P036）の結果から、食事は MK-3102の薬物動態に臨床的に意味のある影響を及ぼさないことが

示されており、日本人健康被験者を対象に標準的和食摂取後（P005）、及び非日本人健康被験者

を対象に高脂肪食摂取後（P001）に MK-3102を投与した際の探索的評価でも、同様の結果が示さ

れている。これらの結果から、MK-3102は食事の制限なく服薬可能であると考えた[2.5.2.2 項]。 
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用量－反応関係のシミュレーション 

用量－反応関係の解釈を補強するため、第Ⅰ相、第Ⅱ相及び第Ⅲ相試験のデータを用いて、母

集団薬物動態（PPK）、PK-PD 関係（血漿中薬物濃度と DPP-4阻害率の関係）、DPP-4阻害率－反

応関係（DPP-4阻害率と HbA1c 値低下作用の関係）の解析結果を統合した母集団 PK-PD／有効性

モデルを構築し、日本人及び非日本人集団における用量－反応関係のシミュレーションを実施し

た。その結果、日本人及び非日本人集団いずれにおいても MK-3102 25 mg 週1回投与により、ほ

ぼ最大の血糖コントロール（HbA1c 値低下）を達成することが示され、25 mg を超える用量では

患者にとってさらなる治療上のベネフィットはほとんどないことが示唆された。また、両集団の

用量－反応関係に臨床的に意味のある差は認められなかった[2.7.2.1.4.1 項]。この結果は、健康被

験者（P001及び P005）及び2型糖尿病患者（P006-00）で日本人集団と非日本人集団の PK-PD 関

係（血漿中薬物濃度と DPP-4阻害率の関係）が類似していたことからも裏付けられている

[2.7.2.3.1.1 項]。P006-00試験では、日本人及び非日本人集団いずれもトラフ時の DPP-4阻害率が

用量依存的に増加し、25 mg で最大の DPP-4阻害率（80%超）を示した。 

 

以上より、国際共同後期第Ⅱ相試験及び国内第Ⅲ相試験の有効性及び安全性成績並びに用量－

反応関係のシミュレーション結果は、日本人2型糖尿病患者に対する単剤療法又は他の経口血糖降

下剤との併用療法における MK-3102 25 mg 週1回投与の妥当性を裏付けるものであった。 

 

1.8.3.3 用法・用量に関連する使用上の注意（案）の設定根拠 

腎機能が MK-3102の薬物動態に及ぼす影響を、非日本人腎機能障害者を対象とした第Ⅰ相試験

（P009）で評価し、PPK モデルによるシミュレーションで裏付けた。 

P009試験では、異なる重症度の非日本人腎機能障害者に MK-3102 3 mg を単回投与した際の薬

物動態を、年齢、性別、民族及び体格指数（BMI）をマッチングさせた対照健康被験者と比較し

た。最高血漿中濃度（Cmax）は、腎機能により臨床的に意味のある影響は受けなかったが、血漿

中濃度－時間曲線下面積（AUC）は腎機能の低下に伴い増加した。軽度又は中等度腎機能障害者

の AUC は、健康被験者と比較して臨床的に意味のある違いはなかった。重度腎機能障害者［推

定糸球体ろ過量（eGFR）が30 mL/min/1.73 m2未満］及び血液透析を必要とする末期腎不全（ESRD）

被験者の AUC は、健康被験者と比較してそれぞれ平均1.56倍及び1.97倍高かった。ESRD 被験者

の透析液中薬物濃度の解析結果から、投与直前に血液透析を完了し、約72時間後に次の血液透析

を開始した場合に投与量の約5%が除去され、投与2時間後［最高血中濃度到達時間（Tmax）付近］

に血液透析を開始した場合は投与量の約15%が除去された。血液透析により MK-3102はほとんど

除去されないことが示されたことから、透析のタイミングにかかわらず MK-3102を投与すること

が可能であると考えられた[2.7.2.3.2.3 項]。 

上記の結果が臨床推奨用量の25 mg にも適用できることを裏付けるため、PPK モデルを用いて、

腎機能障害患者へ25 mg を投与した際の薬物動態をシミュレーションした。その結果、軽度及び

中等度腎機能障害患者の AUC の予測値は、3 mg を投与した P009試験の結果と概して一貫してお

り、用量調節は不要と考えた。一方、重度腎機能障害患者及び ESRD 患者の AUC は、正常腎機
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能者と比べ、それぞれ1.76倍及び2.58倍高くなると予測された。25%超の重度腎機能障害患者及び

大部分の ESRD 患者の AUC は、変動許容区間の上限である2倍を超えると予測されるため、これ

らの患者では、用量の50%減量（すなわち、12.5 mg 週1回投与）を推奨すべきと考えた[2.7.2.3.2.3 

項]。なお、PPK モデルによるシミュレーションの結果から、重度腎機能障害患者及び ESRD 患者

では、12.5 mg 週1回投与により、正常腎機能者に25 mg を投与した際と同程度の AUC が得られる

と予測されたことから、用量調節は適切であると考えた[2.7.2.3.2.3 項]。 

また、本剤の用法は週1回投与であり、既存の連日投与の経口糖尿病治療薬と異なる。本剤の服

用を忘れた場合の再開時期を明確にし、さらには本剤の過量投与を防止する観点も含め、服薬ア

ドヒアランスの維持を図るため、用法・用量に関連する使用上の注意（3）を設定した。 
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1.8.4 使用上の注意（案）及びその設定根拠 

本剤の使用上の注意（案）及びその設定根拠を表1.8: 3に示す。 

 

表 1.8: 3 使用上の注意（案）及びその設定根拠 

使用上の注意（案） 設定根拠 

【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）重症ケトーシス、糖尿病性昏睡又は前昏睡、1型糖尿病の患者

〔輸液及びインスリンによる速やかな高血糖の是正が必須となる

ので本剤を投与すべきでない。〕 

（3）インスリン注射による血糖管理が望まれる重症感染症、手術

前後、重篤な外傷のある患者〔インスリン注射による血糖管理が望

まれるので本剤の投与は適さない。〕 

 

（1）本剤の成分に対し過敏

症の既往のある患者に本剤

を投与した場合、過敏症を

起こす可能性が高いため記

載した。 

（2）医療現場において、速

やかなインスリンによる治

療が必須となる重症ケトー

シス、糖尿病性昏睡又は前

昏睡、1型糖尿病の患者に対

して、誤ってインスリン治

療よりも先に本剤が投与さ

れることを防ぐために記載

した。 

（3）インスリン注射による

血糖管理が望まれる重症感

染症、手術前後、重篤な外

傷のある患者は、本剤の投

与は適さないために記載し

た。 

【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）重度腎機能障害のある患者、血液透析又は腹膜透析を要する

末期腎不全患者〔血中濃度が上昇するおそれがある。（「用法・用量

に関連する使用上の注意」及び「薬物動態」の項参照）〕 

（2）他の糖尿病用薬（特に、インスリン製剤又はスルホニルウレ

ア剤）を投与中の患者〔併用により低血糖を起こすことがある。（「重

要な基本的注意」、「相互作用」、「重大な副作用」及び「臨床成績」

の項参照）〕 

（3）次に掲げる低血糖を起こすおそれのある患者又は状態 

1）脳下垂体機能不全又は副腎機能不全 

2）栄養不良状態、飢餓状態、不規則な食事摂取、食事摂取量の不

1.慎重投与 

（1）腎機能障害被験者を対

象として本剤の薬物動態を

検討した試験（P009）及び

シミュレーションによる検

討で、重度腎機能障害患者

及び血液透析を必要とする

末期腎不全患者への本剤投

与時には、用量調整を必要

とする AUC の増加が観察・

推定された [2.7.2.3.2.3 項 ]

ため、慎重に投与する必要
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足又は衰弱状態 

3）激しい筋肉運動 

4）過度のアルコール摂取者 

5）高齢者 

 

 

 

 

があることから、注意喚起

するために記載した。 

（2）本邦の経口糖尿病用薬

への追加投与試験（P015）

のデータでは、スルホニル

ウレア剤単独投与と比べて

本剤併用時の症候性低血糖

症の有害事象発現率に明ら

かな増加は認められなかっ

たものの、既存の DPP-4阻

害剤でスルホニルウレア剤

との併用時に重篤な低血糖

症状があらわれ、意識消失

を来す例が報告されている

ことを踏まえ、スルホニル

ウレア剤と併用した際の低

血糖を注意喚起した。本剤

とインスリン製剤を併用し

た試験は実施していないこ

とから低血糖症発現に関し

ては不明だが、臨床現場で

の併用が想定されること、

既存の DPP-4阻害剤におい

てインスリン製剤との併用

で低血糖症の有害事象発現

率の増加が認められている

ことから低血糖発現に特に

注意すべき他の糖尿病用薬

としてインスリン製剤を記

載した。 

（3）低血糖を起こしやすい

患者や状態に関する一般的

な注意事項を参考に記載し

た。 
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2．重要な基本的注意 

（1）本剤の使用にあたっては、患者に対し低血糖症状及びその対

処方法について十分説明すること。特に、インスリン製剤又はスル

ホニルウレア剤と併用する場合、低血糖のリスクが増加するおそれ

がある。インスリン製剤又はスルホニルウレア剤による低血糖のリ

スクを軽減するため、これらの薬剤と併用する場合には、インスリ

ン製剤又はスルホニルウレア剤の減量を検討すること。〔「慎重投

与」、「相互作用」、「重大な副作用」及び「臨床成績」の項参照〕 

（2）糖尿病の診断が確立した患者に対してのみ適用を考慮するこ

と。糖尿病以外にも耐糖能異常・尿糖陽性等、糖尿病類似の症状（腎

性糖尿、甲状腺機能異常等）を有する疾患があることに留意するこ

と。 

（3）本剤の適用はあらかじめ糖尿病治療の基本である食事療法、

運動療法を十分に行ったうえで効果が不十分な場合に限り考慮す

ること。 

（4）本剤投与中は、血糖を定期的に検査するとともに、経過を十

分に観察し、常に投与継続の必要性について注意を払うこと。本剤

を3ヵ月投与しても効果が不十分な場合、より適切と考えられる治

療への変更を考慮すること。 

（5）投与の継続中に、投与の必要がなくなる場合があり、また、

患者の不養生、感染症の合併等により効果がなくなったり、不十分

となる場合があるので、食事摂取量、血糖値、感染症の有無等に留

意の上、常に投与継続の可否、薬剤の選択等に注意すること。 

（6）DPP-4阻害剤投与により急性膵炎があらわれることがあるの

で、持続的な激しい腹痛、嘔吐等の初期症状があらわれた場合には、

速やかに医師の診察を受けるよう患者に指導すること。〔「重大な副

作用（類薬）」の項参照〕 

（7）本剤とインスリン製剤との併用投与の有効性及び安全性は検

討されていない。 

（8）低血糖症状を起こすことがあるので、高所作業、自動車の運

転等に従事している患者に投与するときには注意すること。 

（9）本剤と GLP-1受容体作動薬はいずれも GLP-1受容体を介した

血糖降下作用を有している。両剤を併用した際の臨床試験成績はな

く、有効性及び安全性は確認されていない。 

（10）本剤は1週間に1回経口投与する薬剤であり、投与中止後も作

用が持続するので、血糖値や副作用の発現について十分留意するこ

と。〔「薬物動態」及び「薬効薬理」の項参照〕また、本剤投与中止

2. 重要な基本的注意 

（1）慎重投与（2）の設定

根拠に記載のとおり、特に、

インスリン製剤又はスルホ

ニルウレア剤と併用する場

合、低血糖のリスクが増加

するおそれがあることか

ら、これらの薬剤と併用す

る場合には、インスリン製

剤又はスルホニルウレア剤

の減量を検討することを注

意喚起するために記載し

た。 

（2）-（5）糖尿病用薬の一

般的な注意事項を参考に記

載した。  

（6）DPP-4阻害剤において

急性膵炎の発現が認められ

ていることから、注意喚起

すべきと判断し記載した。 

（7）本剤とインスリン製剤

を併用した試験は実施して

いないことから設定した。 

（8）低血糖の発現は高所作

業、自動車運転等に影響を

及ぼすことが想定されるこ

とから、既存の糖尿病用薬

と同様に自動車運転等に関

して注意喚起するため記載

した。 

（9）本剤と GLP-1受容体作

動薬を併用した試験は実施

していないことから設定し

た。 

（10）本剤は1週間に1回経

口投与する薬剤であり、投

与中止後も作用が持続する



  
オマリグリプチン 錠剤  
1.8 添付文書（案）  

 1.8 添付文書（案）  
 -  17  -  

 

後に他の糖尿病用薬を使用するときは、血糖管理状況等を踏まえ、

その投与開始時期及び用量を検討すること。 

 

ことから設定した。 

3．相互作用 

本剤は主に腎臓から未変化体として排泄され、その排泄には糸球

体濾過及び再吸収が関与する。〔「薬物動態」の項参照〕 
〔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 
糖尿病用薬： 
インスリン製剤 
スルホニルウレア剤 
チアゾリジン系薬剤 
ビグアナイド系薬剤 
α-グルコシダーゼ阻害剤 
速効型インスリン分泌促進薬 
GLP-1受容体作動薬 
SGLT2阻害剤等 

 

糖尿病用薬との併用時に

は、低血糖の発現に注意す

ること。特に、インスリン

製剤又はスルホニルウレア

剤と併用する場合、低血糖

のリスクが増加するおそれ

がある。これらの薬剤によ

る低血糖のリスクを軽減す

るため、インスリン製剤又

はスルホニルウレア剤の減

量を検討すること。低血糖

症状が認められた場合に

は、糖質を含む食品を摂取

するなど適切な処置を行う

こと。α-グルコシダーゼ阻害

剤との併用により低血糖症

状が認められた場合には、

ブドウ糖を投与すること。

〔「慎重投与」、「重要な基本

的注意」、「重大な副作用」

及び「臨床成績」の項参照〕

糖尿病用薬（特に、インス

リン製剤又はスルホニルウ

レア剤）との併用時には、

本剤の血糖コントロール改

善により、低血糖のリスク

が増加するおそれがある。

血糖降下作用を増強する薬

剤： 
β-遮断薬 
サリチル酸剤 
モノアミン酸化酵素阻害剤

等 

左記薬剤と本剤を併用する

場合には、血糖降下作用の

増強によりさらに血糖が低

下する可能性があるため、

併用する場合には、血糖値

その他患者の状態を十分観

察しながら投与すること。

左記薬剤との併用により血

糖降下作用が増強されるお

それがある。 

血糖降下作用を減弱する薬

剤： 
アドレナリン 
副腎皮質ホルモン 
甲状腺ホルモン等 

左記薬剤と本剤を併用する

場合には、血糖降下作用の

減弱により血糖が上昇する

可能性があるため、併用す

る場合には、血糖値その他

左記薬剤との併用により血

糖降下作用が減弱されるお

それがある。 

薬物相互作用試験成績によ

り、特記すべき成分はなか

った。 

「糖尿病用薬」「血糖降下作

用を増強する薬剤」「血糖降

下作用を減弱する薬剤」は、

同種同効薬であるシタグリ

プチンと同様の記載とし

た。 
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患者の状態を十分観察しな

がら投与すること。 
 

4．副作用 

臨床試験（治験） 

2型糖尿病患者を対象に実施した臨床試験において、日本人1,084 

例中73例（6.7%）に副作用が認められた。主なものは低血糖症16

例（1.5%）、便秘8例（0.7%）であった。 

 

 

 

 

 

4．副作用 

臨床試験（治験） 

2型糖尿病患者を対象に実

施した臨床試験（P006-00、

P006-13、P020及び P015試

験）で本剤25 mg を投与され

た日本人の併合解析結果に

基 づ い て 記 載 し た

[2.7.4.2.1.1.2.3 項]。副作用

は、原則として ICH 国際医

薬 用 語 集 日 本 語 版

（MedDRA/J）ver. 17.0で読

み替え、器官別分類（SOC）

及び基本語（PT）に基づい

て集計した。 

副作用の概要には、臨床試

験で本剤を投与した日本人

2型糖尿病患者に発現した

主な副作用を記載した。 

（1）重大な副作用 

低血糖：経口糖尿病用薬との併用で低血糖*（スルホニルウレア剤

併用時4.8%、ビグアナイド系薬剤併用時2.0%、チアゾリジン系薬

剤併用時2.0%、速効型インスリン分泌促進剤併用時1.0%）があら

われることがある。また、他の糖尿病用薬と併用しない場合も低血

糖*（0.4%）が報告されている。DPP-4阻害剤で、スルホニルウレ

ア剤又はインスリン製剤との併用で重篤な低血糖症状があらわれ、

意識消失を来す例も報告されていることから、スルホニルウレア剤

又はインスリン製剤と併用する場合には、これらの薬剤の減量を検

討すること。低血糖症状が認められた場合には、糖質を含む食品を

摂取するなど適切な処置を行うこと。ただし、α-グルコシダーゼ

阻害剤との併用により低血糖症状が認められた場合にはブドウ糖

を投与すること。〔「慎重投与」、「重要な基本的注意」、「相互作用」

及び「臨床成績」の項参照〕 

*低血糖症として報告された発現頻度である。 

（2）重大な副作用（類薬） 

1）急性膵炎：DPP-4阻害剤投与により急性膵炎があらわれること

（1）重大な副作用 

低血糖 

国内及び海外の臨床試験に

おいて、低血糖症が認めら

れており、市販後に重篤な

転帰に至る低血糖症の発現

が否定できないことから、

重大な副作用の項に記載し

た。なお、低血糖症の副作

用発現率は、日本人2型糖尿

病患者（1,084例）において、

単剤投与試験（P006-00、

P006-13、P020）及び併用投

与試験（P015）でみられた

例数をもとに発現率を算出

し記載した。 

（2）重大な副作用（類薬） 
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があるので、観察を十分に行い、持続的な激しい腹痛、嘔吐等の異

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。

〔「重要な基本的注意」の項参照〕 

2）腸閉塞：DPP-4阻害剤投与により腸閉塞があらわれることがあ

るので、観察を十分に行い、高度の便秘、腹部膨満、持続する腹痛、

嘔吐等の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。 

1）急性膵炎、2）腸閉塞 

本邦の臨床試験では報告さ

れていないが、他の DPP-4

阻害剤の市販後において報

告されていること、本事象

が発現した場合には重篤な

転帰に至ることが考えられ

ることから、重大な副作用

（類薬）の項に記載した。 

（3）その他の副作用 

次のような症状又は異常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。 

種類／頻度 0.2 ～ 1％未満 

胃腸障害 便秘、下痢 

皮膚及び皮下組織障害 湿疹 

臨床検査 ALT（GPT）増加、グリコヘモグロビ

ン増加、血中ブドウ糖増加 

 

 

（3）その他の副作用 

臨床試験で本剤を投与した

日本人2型糖尿病患者に3例

以上発現した副作用を記載

した。 

5．高齢者への投与 

高齢者では腎機能が低下していることが多い。高齢者では腎機能に

注意し、特に重度腎機能障害のある患者、血液透析又は腹膜透析を

要する末期腎不全患者には適切な用量調節を行うこと。〔「用法･用

量に関連する使用上の注意」、「慎重投与」及び「薬物動態」の項参

照〕 

 

一般的に高齢者は腎機能が

低下している場合が多いこ

とを鑑み、注意を喚起する

ため記載した。 

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を考慮すること。

〔妊娠中の投与に関する安全性は確立していない。動物実験（ラッ

ト）において、100 mg／kg／日（臨床投与量25 mg／週の約645倍の

曝露量に相当する）の経口投与により、胎児体重の減少、過剰肋骨

発現胎児数の軽度増加及び骨化仙尾椎数の減少が認められたとの

報告がある。〕 

（2）授乳中の婦人には本剤投与中は授乳を避けさせること。〔動物

実験（ラット）で乳汁中への移行が報告されている。〕 

（1）妊婦を対象とした臨床

試験を実施しておらず、妊

婦への投与に関する安全性

は確立していない。 

本剤の生殖発生毒性試験

で、胎児体重の減少、過剰

肋骨発現胎児数の軽度増加

及び骨化仙尾椎数の減少が

認められたため設定した

[2.6.6.6 項]。 

（2）本剤のラット乳汁移行
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試験で、本剤の乳汁中への

移行が認められたため設定

した[2.6.4.6.3 項]。 

7．小児等への投与 

小児等に対する本剤の安全性及び有効性は確立していない。〔使用

経験がない。〕 

臨床試験において小児への

投与経験がないこと、また、

小児等を対象とした試験を

実施していないため、その

旨を記載した。 

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、更には穿孔を起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。〕 

本剤は PTP 包装であるた

め、平成8年3月27日付日薬

連発240号に基づき PTP シ

ートを取り出して服用する

よう注意事項を記載した。 
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慢性 

動物種 
投与 
期間 

投与 
経路 

性 
投与量 

（mg/kg/日） 
無毒性量

（mg/kg/日） 
主な所見 

ラット 6ヵ月 経口 
♂ 
♀ 

2、10、100 ♂♀：100 

流涎、RBC、HGB、HCT、
RET の減少、尿 pH の低

下、肝重量の増加 
ヒトの AUC に基づく安

全域は1111倍（♂♀） 

イヌ 9ヵ月 経口 
♂ 
♀ 

2、10、75 ♂♀：10 

体重増加量の減少、肝重
量の増加、胃の腺上皮の

変性及び腺粘膜の炎症 
ヒトの AUC に基づく安
全域は139倍（♂♀） 

 

副作用 副作用発現率 6.7%（73/1084例）（臨床検査値異常を含む） 

主な副作用 

副作用の種類 例数 発現率（%） 

低血糖症 16 1.5 

便秘 8 0.7 

下痢 5 0.5 

アラニンアミノトランスフェラーゼ増加 5 0.5 

血中ブドウ糖増加 5 0.5 

湿疹 5 0.5 
 

会社 MSD 株式会社 製剤：輸入、製造 
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1.12 添付資料一覧 

1.12.1 添付資料一覧表 

 

3 第3部（モジュール3）：品質に関する文書 

3.2 データ又は報告書 

3.2.S Drug Substance 

3.2.S.1 General Information 

3.2.S.1.1 Nomenclature  

3.2.S.1.2 Structure 

3.2.S.1.3 General Properties  

3.2.S.2 Manufacture 

3.2.S.2.1 Manufacturer(s) 

3.2.S.2.2 Description of the Manufacturing Process and Process Controls 

3.2.S.2.3 Control of Materials 

3.2.S.2.4 Controls of Critical Steps / Intermediates 

3.2.S.2.5 Process Validation and/or Evaluation 

3.2.S.2.6 Manufacturing Process Development 

3.2.S.3 Characterization 

3.2.S.3.1 Elucidation of Structure / Other Characteristics 

3.2.S.3.2 Impurities 

3.2.S.4 Control of Drug Substance 

3.2.S.4.1 Specification 

3.2.S.4.2 Analytical Procedures 

3.2.S.4.2.1 Analytical Procedures - Assay and Impurites 

3.2.S.4.2.2 Analytical Procedures - Residual Solvents by GC 

3.2.S.4.2.3 Analytical Procedures - Compendial Tests 

3.2.S.4.2.4 Analytical Procedures - Particle Size 

3.2.S.4.3 Validation of Analytical Procedures 

3.2.S.4.3.1 Validation of Analytical Procedures - Assay and Impurities by HPLC 

3.2.S.4.3.2 Validation of Analytical Procedures - Residual Solvents 

3.2.S.4.3.3 Validation of Analytical Procedures - Compendial Tests 

3.2.S.4.3.4 Validation of Analytical Procedures - Particle Size 

3.2.S.4.4 Batch Analyses 

3.2.S.4.5 Justification of Specification 

3.2.S.5 Reference Standards or Materials 

3.2.S.6 Container Closure System 

3.2.S.7 Stability 
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3.2.S.7.1 Stability Summary / Conclusions 

3.2.S.7.2 Post-approval Stability Protocol / Stability Commitment 

3.2.S.7.3 Stability Data 

 

3.2.P Drug Product 

3.2.P.1  Description / Composition of the Drug Product - 12.5mg 

3.2.P.1  Description / Composition of the Drug Product -25mg  

3.2.P.2 Pharmaceutical Development 

3.2.P.2.1  Components of the Drug Product 

3.2.P.2.2 Drug Product 

3.2.P.2.3 Manufacturing Process Development 

3.2.P.2.4 Container Closure System 

3.2.P.2.5 Microbiological Attributes 

3.2.P.2.6 Compatibility 

3.2.P.3 Manufacture 

3.2.P.3.1 Manufacturer(s) 

3.2.P.3.2 Batch Formula - 12.5mg 

3.2.P.3.2 Batch Formula - 25mg 

3.2.P.3.3 Description of Manufacturing Process / Process Controls 

3.2.P.3.4 Controls of Critical Steps / Intermediates 

3.2.P.3.5 Process Validation and/or Evaluation 

3.2.P.4 Control of Excipients 

3.2.P.4.1 Specifications 

3.2.P.4.2 Analytical Procedures 

3.2.P.4.3 Validation of Analytical Procedures 

3.2.P.4.4 Justification of Specifications 

3.2.P.4.5 Excipients of Human or Animal Origin 

3.2.P.4.6 Novel Excipients 

3.2.P.5 Control of Drug Product 

3.2.P.5.1 Specification(s) 

3.2.P.5.2 Analytical Procedures 

3.2.P.5.2.1 Analytical Procedures - Content Uniformity and Assay by NIR 

3.2.P.5.2.2 Analytical Procedures - Content Uniformity and Assay by HPLC 

3.2.P.5.2.3 Analytical Procedures - Assay, Degradates, Identity by HPLC and Identity by UV 

3.2.P.5.2.4 Analytical Procedures - Identity by NIR 

3.2.P.5.2.5 Analytical Procedures - Dissolution 

3.2.P.5.3 Validation of Analytical Procedures 
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3.2.P.5.3.1 Validation of Analytical Procedures - Content Uniformity and Assay by NIR 

3.2.P.5.3.2 Validation of Analytical Procedures - Content Uniformity by HPLC 

3.2.P.5.3.3 Validation of Analytical Procedures - Composite Assay and Degradates by HPLC 

3.2.P.5.3.4 Validation of Analytical Procedures - Identity by HPLC and Identity by UV 

3.2.P.5.3.5 Validation of Analytical Procedures - Identity by NIR 

3.2.P.5.3.6 Validation of Analytical Procedures - Dissolution 

3.2.P.5.4 Batch Analyses 

3.2.P.5.5 Characterization of Impurities 

3.2.P.5.6 Justification of Specifications 

3.2.P.6 Reference Standards or Materials 

3.2.P.7 Container Closure System 

3.2.P.8 Stability 

3.2.P.8.1 Stability Summary and Conclusion 

3.2.P.8.2 Post-approval Stability Protocol and Stability Commitment 

3.2.P.8.3 Stability Data 

 

3.2.A Appendices 

3.2.A.1 Facilities and Equipment 

3.2.A.2 Adventitious Agents Safety Evaluation 

3.2.A.3 Novel Excipients 

3.2.R Regional Information 

 

3.3 参考文献 

該当資料無し 
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4 第4部（モジュール4）：非臨床試験報告書 

4.2 試験報告書 

4.2.1 薬理試験 

4.2.1.1 効力を裏付ける試験 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.1.1: 
PD001] 

In vitro pharmacological studies of 
MK-3102, a long acting DPP-4 inhibitor 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.1.1: 
PD003] 

In vivo pharmacological studies of 
MK-3102, a long acting DPP-4 inhibitor 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

 

4.2.1.2 副次的薬理試験 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.1.2: 
PD002] 

MerckScreen data report  
 

評価資料 

 

4.2.1.3 安全性薬理試験 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.1.3: 
TT 3215] 

Effect of L-001952824-000A003 on 
hERG (lKr), hKCNQ1/hKCNE1 (lKs), 
hNav1.5 (lNa), and L-type hCav1.2 (ICaL) 
currents stably expressed in mammalian 
cells. Exploratory study conducted with 
PatchXpress 7000A and Flex Station III 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料4.2.1.3: 
TT 4711] 

Electrophysiological evaluation on hERG 
channel current stably expressed in CHO 
cells 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.1.3: 
TT 5082] 

Effect of MK-3102 on cardiovascular 
function in anesthetized dogs 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料4.2.1.3: 
TT 5086] 

Effect of MK-3102 on cardiovascular 
function in anesthetized dogs 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料4.2.1.3: 
TT 5602] 

Oral cardiovascular and respiratory 
telemetry study in dogs 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.1.3: 
TT 5627] 

Oral cardiovascular and respiratory 
telemetry study in dogs 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.1.3: 
TT 5368] 

Behavioral and other CNS effects in 
conscious mice 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料4.2.1.3: 
TT 1015] 

Exploratory oral pharmacology study in 
dogs 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

 

4.2.1.4 薬力学的薬物相互作用試験 

該当資料無し 
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4.2.2 薬物動態試験 

4.2.2.1 分析法及びバリデーション報告書 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.2.1: 
PK016] 

Validation Summary Report of the 
Bioanalytical Methods used to Support the 
MK-3102 Preclinical Program 

Laboratories Merck 
Sharp & 
Dohme-Chibret  

評価資料 

 

4.2.2.2 吸収 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.2.2: 
PK001] 

Pharmacokinetics of MK-3102 in Male 
Sprague-Dawley Rats and Beagle Dogs 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

 

4.2.2.3 分布 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.2.3: 
PK006] 

Quantitative Whole-Body 
Autoradiography of Rats Following Oral 
Administration of 14C-MK-3102 

 
評価資料 

[資料4.2.2.3: 
PK011] 

In Vitro Reversible Protein Binding of 
[3H]MK-3102 in Plasma from Renal 
Insufficient Patients 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.2.3: 
PK013] 

In Vitro Reversible Protein Binding of 
[3H]MK-3102 in Plasma from Hepatic 
Impaired Patients 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.2.3: 
TT 7130] 

Oral Placental and Lactational Transfer 
Study in Rats 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.2.3: 
TT 7140] 

Oral Placental Transfer Study in Rabbits Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

 

4.2.2.4 代謝 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.2.4: 
PK002] 

MK-3102 In Vitro Drug Metabolism 
Studies 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.2.4: 
PK009] 

In Vivo Metabolism Studies of 
[3H]MK-3102 in Intact Rats 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

 

4.2.2.5 排泄 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.2.5: 
PK003] 

In Vivo Metabolism Studies of 
[3H]MK-3102 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.2.5: 
PK007] 

In Vivo Metabolism Studies of 
[14C]MK-3102 in Dogs 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.2.5: 
PK014] 

Human ADME Study for [14C]MK-3102 Merck Research 
Laboratories 

評価資料 
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4.2.2.6 薬物動態学的薬物相互作用（非臨床） 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.2.6: 
PK004] 

P-Glycoprotein Inhibitory Potency of 
MK-3102  

 
 

評価資料 

[資料4.2.2.6: 
PK005] 

In Vitro Studies of MK-3102 as Substrate 
and Inhibitor of Human Renal Uptake 
Transporters hOAT1, hOAT3, and hOTC2 
and Human Hepatic Uptake Transporter 
hOTC1 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.2.6: 
PK008] 

Effect of MK-3102 on UGT1A1-Mediated 
Estradiol 3-Glucuronidation in Human 
Liver Microsomes and 
SULT1E1-Mediated Ethinyl Estradiol 
3-Sulfation in Human Liver Cytosol 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.2.6: 
PK010] 

EVALUATION OF INDUCTION 
POTENTIAL OF CYTOCHROME P450 
ISOFORM 2B6 BY L-001952824 IN 
CRYOPRESERVED HUMAN 
HEPATOCYTES 

 
 

評価資料 

[資料4.2.2.6: 
PK012] 

Inhibition by MK-3102 
(L-001952824-00A012) to Human Hepatic 
Uptake Transporters OATP1B1 and 
OATP1B3, and to Efflux Transporter 
BCRP 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.2.6: 
PK015] 

Interaction of MK-3102 with Human 
MATE1 Transporter 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

 

4.2.2.7 その他の薬物動態試験 

該当資料無し 

 

4.2.3 毒性試験 

4.2.3.1 単回投与毒性試験 

該当資料無し 

 

4.2.3.2 反復投与毒性試験 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.3.2: 
TT 6037] 

One-month oral toxicokinetic study in 
CD1 mice. TT # -6037 

Laboratories Merck 
Sharp & 
Dohme-Chibret  

参考資料 

[資料4.2.3.2: 
TT 1061] 

One-month oral toxicokinetic study in 
mice. TT # -1061 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料4.2.3.2: 
TT 2559] 

Exploratory 7-day oral tolerability study in 
female rats. TT # -2559 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料4.2.3.2: 
TT 081] 

Fourteen-day oral toxicity study in rats 
with functional observational battery 
(FOB).  TT # -1081 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.3.2: 
TT 6014] 

Three-month oral toxicity study in rats. TT 
# -6014 

Laboratories Merck 
Sharp & 
Dohme-Chibret  

評価資料 
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添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.3.2: 
TT1 006] 

Six-month oral toxicity study in rats. TT 
# -1006 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.3.2: 
TT 1080] 

Fourteen-day oral toxicity study in dogs. 
TT # -1080 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.3.2: 
TT 6015] 

Three-month oral toxicity study in dogs. 
TT # -6015 

Laboratories Merck 
Sharp & 
Dohme-Chibret  

評価資料 

[資料4.2.3.2: 
TT 1007] 

Nine-month oral toxicity study in dogs  
TT # -1007 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.3.2: 
TT 6006] 

Exploratory oral rising-dose tolerability 
study in cynomolgus monkeys. TT 
# -6006 

Laboratories Merck 
Sharp & 
Dohme-Chibret  

参考資料 

[資料4.2.3.2: 
TT 6010] 

Three-month oral toxicity study in 
cynomolgus monkeys TT # -6010 

Laboratories Merck 
Sharp & 
Dohme-Chibret  

評価資料 

 

4.2.3.3 遺伝毒性試験 

4.2.3.3.1 In Vitro 試験 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 

[資料4.2.3.3.1: 
TT 8039] 

Microbial mutagenesis assay. TT 
# -8039 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.3.3.1: 
TT 9022] 

Bacterial mutation test. TT # -9022  評価資料 

[資料4.2.3.3.1: 
TT 8661] 

Assay for chromosomal aberrations in 
vitro, in Chinese hamster ovary cells.  TT 
# -8661; TT # -8663 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

 

4.2.3.3.2 In Vivo 試験 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.3.3.2: 
TT 8730] 

Assay for micronucleus induction in rat 
bone marrow from a 14-day toxicity study 
TT # -8730 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

 

4.2.3.4 がん原性試験 

4.2.3.4.1 長期がん原性試験 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.3.4.1: 
TT 1002] 

Two-year oral carcinogenicity study in 
mice. TT # -1002 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.3.4.1: 
TT 1166] 

Two-year oral carcinogenicity study in rats 
with six-month toxicokinetic evaluation. 
TT # -1166 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

 

4.2.3.4.2 短期又は中期がん原性試験 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.3.4.2: 
TT 6036] 

Three-month oral range-finding study in 
CD1 mice TT # -6036 

Laboratories Merck 
Sharp & 
Dohme-Chibret  

参考資料 
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添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.3.4.2: 
TT 6035] 

One-month oral range-finding and 
toxicokinetic study in rasH2 wild-type 
mice (hybrid).  TT # -6035 

Laboratories Merck 
Sharp & 
Dohme-Chibret  

参考資料 

 

4.2.3.4.3 その他の試験 

該当資料無し 

 

4.2.3.5 生殖発生毒性試験 

4.2.3.5.1 受胎能及び着床までの初期胚発生に関する試験 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.3.5.1: 
TT 7400] 

Oral fertility study in female and male rats Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

 

4.2.3.5.2 胚・胎児発生に関する試験 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.3.5.2: 
TT 7005] 

Exploratory range-finding study in 
pregnant rats TT # -7005 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料4.2.3.5.2: 
TT 7000] 

Oral developmental toxicity study in rats 
with prenatal evaluation TT # -7000 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.3.5.2: 
TT 7287] 

Exploratory oral single-dose toxicokinetic 
study in nonpregnant rabbits TT # -7287 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料4.2.3.5.2: 
TT 7015] 

Exploratory range-finding study in 
pregnant rabbits TT # -7015 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料4.2.3.5.2: 
TT 7010] 

Oral developmental toxicity study in 
rabbits TT # -7010 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

 

4.2.3.5.3 出生前及び出生後の発生並びに母体の機能に関する試験 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.3.5.3: 
TT 7100] 

Oral pre-and postnatal developmental 
toxicity study in rats TT # -7100 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

 

4.2.3.5.4 新生児を用いた試験 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.3.5.4: 
TT 7340] 

Oral toxicity and toxicokinetic study in 
juvenile rats TT # -7340 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

 

4.2.3.6 局所刺激性試験 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.3.6: 
TT 7850] 

Bovine corneal opacity and permeability 
test (BCOP) TT # -7850 

 参考資料 

[資料4.2.3.6: 
TT 7851] 

Primary dermal irritation/corrosion in 
rabbits  TT # -7851 

 参考資料 
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4.2.3.7 その他の毒性試験 

4.2.3.7.1 抗原性試験 

該当資料無し 

 

4.2.3.7.2 免疫毒性試験 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.3.7.2: 
TT 7801] 

Local lymph node assay in mice (LLNA)  
TT # -7801 

 参考資料 

 

4.2.3.7.3 毒性発現の機序に関する試験 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.3.7.3: 
TT 2554] 

Exploratory five-day oral toxicity study in 
female mice TT # -2554 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料4.2.3.7.3: 
TT 2576] 

Exploratory four-day oral pharmacokinetic 
and pharmacodynamic study in Zucker 
Diabetic Fatty (ZDF) male rats TT 
# -2576 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料4.2.3.7.3: 
TT 0001] 

Three-month oral study in male Zucker 
Diabetic Fatty (ZDF) rats TT # -0001 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

 

4.2.3.7.4 依存性試験 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 

[資料4.2.3.7.4: 
TT 9016] 

Physical dependence liability of MK-3102 
in Sprague-Dawley rats:  Withdrawal in 
rats treated chronically with doses of 
MK-3102 for 30 days TT # -9016 

 評価資料 

[資料4.2.3.7.4: 
TT 9003] 

Abuse liability of MK-3102 administered 
intravenously: Assessment of the relative 
reinforcing efficacy in Sprague-Dawley 
rats maintained to self-administer cocaine  
TT # -9003 

 評価資料 

 

4.2.3.7.5 代謝物の毒性試験 

該当資料無し 

 

4.2.3.7.6 不純物の毒性試験 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.3.7.6: 
TT 8029] 

MK-2191: Microbial mutagenesis assay.  
TT # -8029 and TT # -8038 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.3.7.6: 
TT 8635] 

MK-2191: Assay for chromosomal 
aberrations in vitro, in Chinese hamster 
ovary cells.  TT # -8635 and TT 
# -8638 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料4.2.3.7.6: 
TT 9023] 

MK-2191: A three month oral toxicity 
study in rats. TT # -9023 

 評価資料 
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4.2.3.7.7 その他の試験 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料4.2.3.7.7: 
TT 9718] 

Rat liver gene expression findings on 
ADME Taqcard v3.0 TT # -9718 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料4.2.3.7.7: 
TT 7800] 

In vitro hemolysis assay of MK-3102 
formulation TT # -7800 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料4.2.3.7.7: 
TT 3505] 

Exploratory 14-day oral safety lead 
optimization study in male rats (Study 
Book) .  TT # -3505 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

 

4.3 参考文献 

添付資料番号 文書タイトル 著者 掲載誌 
[資料4.3: 101] Dipeptidyl peptidase-4 inhibitors for the 

treatment of type 2 diabetes: comparison, 
efficacy and safety. 

Deacon CF, Holst 
JJ. 

Expert Opin 
Pharmacother. 
2013;14:2047-58. 

[資料4.3: 102] Dipeptidyl peptidase IV inhibition for the 
treatment of type 2 diabetes: potential 
importance of selectivity over dipeptidyl 
peptidases 8 and 9. 

Lankas GR, Leiting 
B, Roy RS, 
Eiermann GJ, 
Beconi MG, Biftu 
T, et al. 

Diabetes. 2005; 
54:2988-94. 

[資料4.3: 103] Sitagliptin: a review of its use in patients 
with type 2 diabetes mellitus. 

Plosker GL. Drugs. 
2014;74:223-42. 

[資料4.3: 201] Concentration-dependent plasma protein 
binding of the novel dipeptidyl peptidase 4 
inhibitor BI 1356 due to saturable binding 
to its target in plasma of mice, rats and 
humans. 

Fuchs H, Tillement 
JP, Urien S, 
Greischel A, Roth 
W. 

J Pharm 
Pharmacol. 
2009;61(1):55-62. 

[資料4.3: 202] Renal elimination of a novel and potent 
alphavbeta3 integrin antagonist in animals.  

Prueksaritanont T, 
Hochman JH, 
Meng Y, Pudvah 
NT, Barrish A, Ma 
B, et al. 

Xenobiotica.  
2004; 34(11
12):1059-74. 

[資料4.3: 203] Physiological parameters in laboratory 
animals and humans. 

Davies B and 
Morris T. 

Pharm. Res. 1993; 
10(7):1093-5. 

[資料4.3: 204] Day-to-day variability in glomerular 
filtration rate in normal dogs by 
scintigraphic technique. 

Kampa N, Boström 
I, Lord P, 
Wennstrom U, 
Ohagen P, Maripuu 
E. 

J Vet Med A 
Physiol Pathol 
Clin Med.  2003; 
50(1):37-41. 

[資料4.3: 205] Clinical Pharmacokinetics Concepts and 
Applications. 

Rowland M, Tozer 
T. 

3rd ed. 
Philadelphia: 
Lippincott 
William & 
Wikins; 1995. 
p173. 

[資料4.3: 301] Cationic amphiphilic drug-induced 
phospholipidosis.   

Halliwell WH.  Toxicol  Pathol. 
1997;25(1):53-60. 

[資料4.3: 302] Drug-induced phospholipidosis: issues and 
future directions.   

Reasor MJ, 
Hastings KL, 
Ulrich RG.   

Expert Opin Drug 
Saf.  
2006;5(4):567-83. 
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添付資料番号 文書タイトル 著者 掲載誌 
[資料4.3: 303] Drug-induced phospholipidosis: are there 

functional consequences?   
Reasor MJ, Kacew 
S.   

Exp Biol Med 
(Maywood). 
2001;226(9):825-
30. 

[資料4.3: 304] Genetic ablation or pharmacological 
blockade of dipeptidyl peptidase IV does 
not impact T cell-dependent immune 
response.  

Vora KA, Porter G, 
Peng R, Cui Y, 
Pryor K, Eiermann 
G, et al.   

BMC Immunol. 
2009;10(19):1-11. 

[資料4.3: 305] Sitagliptin treatment of patients with type 
2 diabetes does not affect CD4+ T-cell 
activation.  

White PC, 
Chamberlain-Shea 
H, de la Morena 
MT.   

J Diabetes 
Complications. 
2010;24(3):209-1
3. 

[資料4.3: 306] Fine structure histochemical study of the 
distribution of dipeptidylpeptidase IV 
(DPP IV) in the meningeal lamellae of the 
rat.   

Haninec P, Dubovy 
P.  

Experientia. 
1988;44(8):708-1
0. 

[資料4.3: 307] Localization of aminopeptidase N and 
dipeptidyl peptidase IV in pig striatum and 
in neuronal and glial cell cultures.  

Barnes K, Kenny 
AJ, Turner AJ.  

Eur J Neurosci. 
1994;6(4):531-7. 

[資料4.3: 308] Aminopeptidases in the circumventricular 
organs of the mouse brain: a histochemical 
study.  

Schnabel R, 
Bernstein HG, 
Luppa H, Lojda Z, 
Barth A.  

Neuroscience. 
1992;47(2):431-8. 

[資料4.3: 309] Dipeptidyl peptidase IV in the 
hypothalamus and hippocampus of 
monosodium glutamate obese and 
food-deprived rats.  

Alponti RF, 
Frezzatti R, Barone 
JM, Alegre Vde S, 
Silveira PF.  

Metabolism. 
2011;60(2):234-4
2. 

[資料4.3: 310] Dipeptidyl-peptidase IV (CD26)-role in 
the inactivation of regulatory peptides.  

Mentlein R.   Regul Pept. 
1999;85(1):9-24. 

[資料4.3: 311] CD26 modulates nociception in mice via 
its dipeptidyl-peptidase IV activity.  

Guieu R, Fenouillet 
E, Devaux C, 
Fajloun Z, Carrega 
L, Sabateir J, et al. 

Behav Brain Res. 
2006;166(2):230-
5. 

[資料4.3: 312] Expression of dipeptidyl peptidase IV in 
rat tissues is mainly regulated at the 
mRNA level.  

Hong W, Petell JK, 
Swank D, Sanford 
J, Hixson DC, 
Doyle D. 

Exp Cell Res. 
1989;182(1):256-
66. 

[資料4.3: 313] Immunolocalization of dipeptidyl 
aminopeptidase (DAP IV) in the 
developing human brain.  

Bernstein HG, 
Schön E, Ansorge 
S, Röse I, Dorn A  

Int J Dev 
Neurosci. 
1987;5(3):237-42. 

[資料4.3: 314] Extreme reduction of dipeptidyl peptidase 
IV activity in F344 rat substrains is 
associated with various behavioral 
differences.  

Karl T, Hoffmann 
T, Pabst R, von 
Hörsten S. 

Physiol Behav. 
2003;80:123-34. 

[資料4.3: 315] Mice lacking dipeptidyl peptidase IV are 
protected against obesity and insulin 
resistance.   

Conarello SL, Li Z, 
Ronan J, Roy RS, 
Zhu L, Jiang G, et 
al. 

Proc Natl Acad 
Sci USA. 
2003;100(11):682
5-30. 

[資料4.3: 316] Enhanced insulin secretion and improved 
glucose tolerance in mice lacking CD26.  

Marguet D, Baggio 
L, Kobayashi T, 
Bernard AM, 
Pierres M, Nielsen 
PF, et al.   

Proc Natl Acad 
Sci USA. 
2000;97(12):6874
-9. 
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添付資料番号 文書タイトル 著者 掲載誌 
[資料4.3: 317] Behavioral characterization of CD26 

deficient mice in animal tests of anxiety 
and antidepressant-like activity. 

EI Yacoubi M, 
Vaugeois JM, 
Marguet D, Sauze 
N, Guieu R, 
Costentin J, et al.   

Behav Brain Res. 
2006;171(2):279-
85. 

[資料4.3: 318] Pancreatitis, pancreatic, and thyroid cancer 
with glucagon-like peptide-1-based 
therapies.   

Elashoff M, 
Matveyenko AV, 
Gier B, Elashoff R, 
Butler PC.   

Gastroenterology  
2011;141(1):150-
6. 

[資料4.3: 319] Pancreatic safety of incretin-based 
drugs--FDA and EMA assessment.  

Egan AG, Blind E, 
Dunder K, de 
Graeff PA, 
Hummer BT, 
Bourcier T, et al.   

N Engl J Med. 
2014;370(9):794-
7. 

[資料4.3: 320] Position paper reviewing the nonclinical 
and clinical pancreatic safety of sitagliptin.  

Merck.   社内資料 2013. 

[資料4.3: 321] Sitagliptin: review of preclinical and 
clinical data regarding incidence of 
pancreatitis.   

Engel SS, 
Williams-Herman 
DE, Golm GT, 
Clay RJ, Machotka 
SV, Kaufman KD, 
et al.   

Int J Clin Pract. 
2010;64(7): 
984-90. 

[資料4.3: 322] One year of sitagliptin treatment protects 
against islet amyloid-associated β-cell 
loss and does not induce pancreatitis or 
pancreatic neoplasia in mice.  

Aston-Mourney K, 
Subramanian SL, 
Zraika S, 
Samarasekera T, 
Meier DT, 
Goldstein LC, et al.  

Am J Physiol 
Endocrinol 
Metab.  
2013;305(4):E475
-84. 

[資料4.3: 323] Beneficial endocrine but adverse exocrine 
effects of sitagliptin in the human islet 
amyloid polypeptide transgenic rat model 
of type 2 diabetes: interactions with 
metformin.   

Matveyenko AV, 
Dry S, Cox HI, 
Moshtaghian A, 
Gurlo T, Galasso R, 
et al. 

Diabetes.  
2009;58(7):1604-
15. 

[資料4.3: 324] Occurrence of spontaneous pancreatic 
lesions in normal and diabetic rats: A 
potential confounding factor in the 
nonclinical assessment of GLP-1-based 
therapies.  

Chadwick KD, 
Fletcher AM, 
Parrula MC, 
Bonner-Weir S, 
Mangipudy RS, 
Janovitz E, et al. 

Diabetes. 
2014;63(4):1303-
14. 

[資料4.3: 325] The effect of hepatic enzyme-inducing 
drugs on thyroid hormones and the thyroid 
gland. 

Curran PG, 
DeGroot LJ.  

Endocr Rev. 
1991;12(2):135-5
0. 

[資料4.3: 326] Toxic responses of the endocrine system. 
In: Klaassen CD, editor. Casarett and 
Doull's toxicology: the basic science of 
poisons.  

Capen CC.  6th ed. New York: 
McGraw Hill, 
2001:p711-59. 
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5 第5部（モジュール5）：臨床試験報告書 

5.2 全臨床試験一覧表 

5.3 臨床試験報告書 

5.3.1 生物薬剤学試験報告書 

5.3.1.1 バイオアベイラビリティ（BA）試験報告書 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料5.3.1.1.1: 
P036] 

A Study to Assess the In Vivo Performance 
of Omarigliptin (MK-3102) 25 mg Final 
Market Composition Tablet in the Fed and 
Fasted State 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

 

5.3.1.2 比較 BA 試験及び生物学的同等性（BE）試験報告書 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料5.3.1.2.1: 
P037] 

A Relative Bioavailability Study of the 
Omarigliptin (MK-3102) 25 mg Capsule 
Formulation and the Omarigliptin 
(MK-3102) 25 mg Tablet Final Market 
Composition 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

 

5.3.1.3 In Vitro-In Vivo の関連を検討した試験報告書 

該当資料無し 

 

5.3.1.4 生物学的及び理化学的分析法検討報告書 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料5.3.1.4.1: 
03Y2Y7] 

Validation Summary Report of the 
Bioanalytical Methods Used to Support the 
MK-3102 (Omarigliptin) Program  

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

 

5.3.2 ヒト生体試料を用いた薬物動態関連の試験報告書 

該当資料無し 

 

5.3.3 臨床薬物動態（PK）試験報告書 

5.3.3.1 健康被験者における PK 及び初期忍容性試験報告書 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料5.3.3.1.1: 
P005] 

Single and Multiple Dose Study to Evaluate 
the Safety,Tolerability, Pharmacokinetics, 
Pharmacodynamics of MK-3102 in Healthy 
Young Japanese Male Subjects 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料5.3.3.1.2: 
P001] 

A Single Dose Study to Evaluate the Safety, 
Pharmacokinetics, and Pharmacodynamics 
of MK-3102 (Omarigliptin) 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料5.3.3.1.3: 
P002] 

A Multiple Dose Study to Evaluate the 
Safety, Tolerability, Pharmacokinetics, and 
Pharmacodynamics of MK-3102 
(Omarigliptin) 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 
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添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料5.3.3.1.4: 
P007] 

A Study to Investigate the Absorption, 
Metabolism, Excretion, and Mass Balance 
of MK-3102 (Omarigliptin） 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

 

5.3.3.2 患者における PK 及び初期忍容性試験報告書 

該当資料無し 

 

5.3.3.3 内因性要因を検討した PK 試験報告書 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料5.3.3.3.1: 
P003] 

A Single-Dose Study to Evaluate the Safety, 
Tolerability, Pharmacokinetics, and 
Pharmacodynamics of MK-3102 
(Omarigliptin) in Healthy Elderly, Obese 
Male and Female Subjects, and in Healthy 
Young Female Subjects 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料5.3.3.3.2: 
P004] 

A Multiple Dose Study to Evaluate the 
Safety, Tolerability, Pharmacokinetics and 
Pharmacodynamics of MK-3102 
(Omarigliptin) in Obese Subjects and in 
Patients With Type 2 Diabetes 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料5.3.3.3.3: 
P009] 

An Open-Label, Two-Part, Single-Dose 
Study to Investigate the Pharmacokinetics, 
Safety and Tolerability of MK-3102 in 
Patients With Impaired Renal Function 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料5.3.3.3.4: 
P031] 

An Open-Label, Single-Dose Study to 
Investigate the Pharmacokinetics of 
omarigliptin in Patients With Impaired 
Hepatic Function 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

 

5.3.3.4 外因性要因を検討した PK 試験報告書 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料5.3.3.4.1: 
P017] 

An Open-Label, Two-Period, 
Fixed-Sequence Study to Evaluate the Effect 
of Multiple Doses of MK-3102 on the 
Pharmacokinetics of an Oral Contraceptive 
in Healthy Female Subjects 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料5.3.3.4.2: 
P030] 

An Open-Label, 2-Period, Fixed-Sequence 
Study to Evaluate the Effect of Concomitant 
Administration of MK-3102 (Omarigliptin) 
and Metformin in Healthy Subjects 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料5.3.3.4.3: 
P034] 

An Open-Label, 2-Period, Fixed-Sequence 
Study to Evaluate the Effect of a Single 
Dose of MK-3102 on the Pharmacokinetics 
of Glimepiride in Healthy Subjects 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

[資料5.3.3.4.4: 
P035] 

An Open-Label, Two-Period, 
Fixed-Sequence Study to Evaluate the Effect 
of a Single Dose of MK-3102 on the 
Pharmacokinetics of a Single Dose of 
Atorvastatin in Healthy Adult Subjects 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 
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添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料5.3.3.4.5: 
P038] 

An Open-Label, 2-Period, Randomized, 
Crossover Study to Evaluate the Effect of 
Omarigliptin (MK-3102) on the 
Pharmacokinetics of Metformin in Healthy 
Subjects 

Merck Research 
Laboratories 

参考資料 

 

5.3.3.5 ポピュレーション PK 試験報告書 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料5.3.3.5.1: 
MS_report] 

Population 
Pharmacokinetic/Pharmacodynamic 
Analyses and Simulations for MK-3102 in 
Healthy Volunteers and for the Treatment of 
Patients with Type 2 Diabetes Mellitus 
Using Pooled Data From Phase I, Phase IIb, 
and Phase III Studies 

 参考資料 

 

5.3.4 臨床薬力学（PD）試験報告書 

5.3.4.1 健康被験者における PD 試験及び PK/PD 試験報告書 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料5.3.4.1.1: 
P010] 

A Two-Dose, Three-Period, Crossover Study 
to Investigate the Effect of MK-3102 on 
QTc Interval in Healthy Subjects 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

 

5.3.4.2 患者における PD 試験及び PK/PD 試験報告書 

該当資料無し 

 

5.3.5 有効性及び安全性試験報告書 

5.3.5.1 申請する適応症に関する比較対照試験報告書 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料5.3.5.1.1: 
P006-00] 

A Phase IIb, Randomized, 
Placebo-Controlled, Dose-Range Finding 
Clinical Trial to Study the Safety and 
Efficacy of MK-3102 in Patients with Type 
2 Diabetes Mellitus and Inadequate 
Glycemic Control 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料5.3.5.1.2: 
P006-13] 

A 66-Week Extension to: A Phase IIb, 
Randomized, Placebo-Controlled, 
Dose-Range Finding Clinical Trial to Study 
the Safety and Efficacy of MK-3102 in 
Patients with Type 2 Diabetes Mellitus and 
Inadequate Glycemic Control 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 
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添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料5.3.5.1.3: 
P020] 

A Phase III, Multicenter, Randomized, 
Placebo- and Sitagliptin-Controlled, 
Parallel-Group, Double-Blinded Study and 
Subsequent Open-Label, Extension Study to 
Assess the Safety and Efficacy of MK-3102 
in Japanese Patients with Type 2 Diabetes 
Mellitus (T2DM) Who Have Inadequate 
Glycemic Control on Diet/Exercise Therapy 

MSD K.K. 評価資料 

[資料5.3.5.1.4: 
P015] 

A Phase III, Multicenter, Randomized, 
Placebo-Controlled, Parallel-Group, 
Double-Blinded Study and Subsequent 
Open-Label, Extension Study to Assess the 
Safety and Efficacy of Addition of 
MK-3102 in Japanese Patients with Type 2 
Diabetes Mellitus (T2DM) Who Have 
Inadequate Glycemic Control on 
Diet/Exercise Therapy and Oral 
Antihyperglycemic Agent Monotherapy 

MSD K.K. 評価資料 

 

5.3.5.2 非対照試験報告書 

該当資料無し 

 

5.3.5.3 複数の試験成績を併せて解析した報告書 

該当資料無し 

 

5.3.5.4 その他の試験報告書 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の
別 

[資料5.3.5.4.1: 
P006_00_J_list] 

日本人集団解析帳票（P006-00） MSD K.K. 評価資料

[資料5.3.5.4.2: 
P006_13_J_list] 

日本人集団解析帳票（P006-13） MSD K.K. 評価資料

[資料5.3.5.4.3: 
P006 sensitivity] 

P006試験 sensitivity analysis Merck Research 
Laboratories

評価資料

[資料5.3.5.4.4: 
AE_death] 

死亡例のすべての有害事象一覧 MSD K.K. 評価資料

[資料5.3.5.4.5: 
AE other] 

その他の重要な有害事象を発現し
た被験者のすべての有害事象一覧 

MSD K.K. 評価資料

[資料5.3.5.4.6: 
P006_PKPDsuppl] 

Supplemental PK and DPP-4 Inhibition 
Analysis for MK-3102 Protocol 006 

Merck Research 
Laboratories 

評価資料 

[資料5.3.5.4.7: 
P020_sensitivity] 

Post-hoc Sensitivity Analysis of Safety 
and Efficacy for P020 Performed to 
Evaluate the Potential Impact of 
Updates to the Data in the 
Double-blind Period (Week 0-24) 
during the Extension Period (Week 
24-52) 

MSD K.K. 評価資料 
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[資料5.3.5.4.8: 
P015_sensitivity] 

Post-hoc Sensitivity Analysis of Safety 
and Efficacy for P015 Performed to 
Evaluate the Potential Impact of 
Updates to the Data in the 
Double-blind Period (Week 0-24) 
during the Extension Period (Week 
24-52) 

MSD K.K. 評価資料 

[資料5.3.5.4.9: 
CTD2.5&2.7_sensitivity] 

非盲検期に行われた二重盲検期の
データに対する更新の潜在的な影
響を評価するための事後の感度分
析（P020及び P015） 

MSD K.K. 評価資料 

 

5.3.6 市販後の使用経験に関する報告書 

該当資料無し 

 

5.3.7 患者データ一覧表及び症例記録 

添付資料番号 文書タイトル 著者 評価／参考の別 
[資料5.3.7: 1] 用量設定の根拠となった主要な試

験及び主要な有効性の検証試験の
症例の一覧表 

- - 

[資料5.3.7: 2] 実施された全ての臨床試験におい
て副作用が観察された症例の一覧
表 

- - 

[資料5.3.7: 3: 
AE_serious] 

実施された全ての臨床試験におい
て重篤な有害事象が観察された症
例の一覧表 

- - 

[資料5.3.7: 4] 実施された全ての臨床試験におい
て臨床検査値異常変動が観察され
た症例の一覧表 

- - 
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Available from: 
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