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【基本電⼦添⽂】 ルプキネスカプセル2024年9⽉作成

【製品】 規制等：［劇］［処⽅］ 《ルプキネスカプセル7.9mg
2024.09.24承認》 
ルプキネス Lupkynis 軟カプセル7.9mg（⼤塚）

【組成】 〔軟カプセル〕：1カプセル中7.9mg

【効能・効果】 ループス腎炎
 効能関連注意 ❶投与により腎機能が悪化するおそれがある
ことから，eGFRが45mL/min/1.73m2以下の患者では，投与の
必要性を慎重に判断し，eGFRが30mL/min/1.73m2未満の患者

では可能な限り投与を避ける。eGFRが45mL/min/1.73m2以下
の患者を対象とした有効性及び安全性を指標とした臨床試験は
実施していない（⽤法関連注意❷❺，重要な基本的注意❷，特
定背景関連注意❷ⓐⓑ参照） ❷臨床成績の項の内容を熟知し，
本剤の臨床試験の投与対象，有効性及び安全性を⼗分に理解し
た上で，診療ガイドライン等の最新の情報を参考に，投与が適
切と判断される患者に投与する（臨床成績❶ⓐ参照）

【⽤法・⽤量】 ボクロスポリンとして1回23.7mgを1⽇2回経⼝
投与。患者の状態により適宜減量
 ⽤法関連注意 ❶投与開始時は，原則として，副腎⽪質ステ
ロイド剤及びミコフェノール酸 モフェチルを併⽤する（臨床成
績❶ⓐ参照） ❷重度の腎機能障害患者（eGFR
30mL/min/1.73m2未満）への投与は可能な限り避け，やむを得
ず投与する場合は，1回15.8mgを1⽇2回投与する（効能関連注
意❶，重要な基本的注意❷，特定背景関連注意❷ⓐ，重⼤な副
作⽤ⓑ，薬物動態❻ⓐ参照） ❸軽度⼜は中等度の肝機能障害患
者（Child-Pugh分類A及びChild-Pugh分類B）では，1回15.8mg
を1⽇2回投与する（特定背景関連注意❸ⓑ，薬物動態❻ⓑ参
照） ❹中程度のCYP3A4阻害作⽤を有する薬剤と併⽤する場
合，1⽇量を23.7mg（朝15.8mg，夜7.9mg）とする（相互作⽤
❷，薬物動態❼ⓒ参照） ❺腎機能が悪化した場合，次を⽬安
に，本剤を減量⼜は中⽌する（効能関連注意❶，重要な基本的
注意❷，特定背景関連注意❷ⓐⓑ，重⼤な副作⽤ⓑ，薬物動態
❻ⓐ参照） ⓐeGFRが60mL/min/1.73m2未満で，投与開始時か
ら20％超低下した場合，1回7.9mg（1⽇量として15.8mg）を減
量する。減量後は，2週間以内にeGFR値を確認し，20％超の低
下が持続する場合は，更に1回7.9mg（1⽇量として15.8mg）を
減量する ⓑeGFRが60mL/min/1.73m2未満で，投与開始時か
ら30％超低下した場合，投与を中⽌する ❻⾎圧が上昇し，降
圧剤等による適切な治療を⾏っても⼗分にコントロールできな
い場合は，投与を中⽌する（重要な基本的注意❸参照） ❼投与
開始後6ヵ⽉以内に治療の効果を確認し，投与継続の要否を検
討する

【警告】 ❶本剤により，重篤な感染症により致死的な経過を
たどることがあるので，緊急時に⼗分に措置できる医療施設

で，本剤についての⼗分な知識をもつ医師のもとで使⽤する
（重要な基本的注意❶，重⼤な副作⽤ⓐ参照） ❷本剤の投
与はループス腎炎の治療に⼗分精通している医師のもとで⾏
う

【禁忌】 ❶本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者 ❷
強いCYP3A4阻害作⽤を有する薬剤（イトラコナゾール，ボリ
コナゾール，ポサコナゾール，リトナビル含有製剤，アタザ
ナビル硫酸塩，ダルナビル エタノール付加物，ホスアンプレ
ナビルカルシウム⽔和物，コビシスタット含有製剤，クラリ
スロマイシン含有製剤，セリチニブ，エンシトレルビル フマ
ル酸）を投与中の患者（相互作⽤❶参照） ❸⽣ワクチンを
接種しない（相互作⽤❶参照）

【重要な基本的注意】 ❶⽇和⾒感染を含む感染症が発現⼜は悪
化することがあるので，⼗分注意する（警告❶，重⼤な副作⽤
ⓐ参照） ❷重篤な腎障害が現れることがあるため，投与開始
前，投与開始後1ヵ⽉間は隔週，以降も定期的に腎機能検査を
⾏う（効能関連注意❶，⽤法関連注意❷❺，特定背景関連注意
❷ⓐⓑ，重⼤な副作⽤ⓑ参照） ❸⾎圧が上昇することがあるた
め，定期的に⾎圧を確認し，⾎圧が上昇した場合は降圧剤等に
よる適切な治療を⾏う（⽤法関連注意❻参照） ❹痙攣発作，振
戦，可逆性後⽩質脳症症候群（PRES）等の神経症状が現れる
おそれがあるため，本剤投与中は定期的に患者の状態を観察
し，症状が認められた場合には本剤を減量⼜は中⽌する ❺本
剤を含むカルシニューリン阻害薬による，重篤な⾼カリウム⾎
症が報告されているため，投与中は⾎清カリウム濃度を定期的
に測定する（相互作⽤❷参照） ❻カルシニューリン阻害薬によ
る，⾼⾎糖が報告されているため，投与中は定期的に⾎糖値等
を確認する ❼過度の免疫抑制により，リンパ腫及び他の悪性
腫瘍が発現するおそれがあるので，⼗分注意する（その他の注
意参照） 【特定背景関連注意】 ❶合併症・既往歴等のある患
者 QT延⻑のおそれ⼜はその既往歴のある患者：低カリウム⾎
症等のQT延⻑のリスク因⼦を有する患者においてQT延⻑が起
こるおそれがある（相互作⽤❷参照） ❷腎機能障害患者 ⓐ重
度の腎機能障害（eGFR 30mL/min/1.73m2未満）のある患者：
可能な限り投与を避ける。⾎中濃度が上昇するおそれがあるた
め，やむを得ず投与する場合には，⽤量を減量するとともに，
患者の状態をより慎重に観察し，有害事象の発現に⼗分注意す
る。重度の腎機能障害のあるループス腎炎患者を対象とした臨
床試験は実施していない（効能関連注意❶，⽤法関連注意
❷❺，重要な基本的注意❷，重⼤な副作⽤ⓑ，薬物動態❻ⓐ参
照） ⓑ中等度の腎機能障害（eGFR 30mL/min/1.73m2以上
45mL/min/1.73m2以下）のある患者：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。中等度の腎機能障
害のあるループス腎炎患者を対象とした臨床試験は実施してい
ない（効能関連注意❶，⽤法関連注意❺，重要な基本的注意
❷，重⼤な副作⽤ⓑ，薬物動態❻ⓐ参照） ❸肝機能障害患者 
ⓐ重度の肝機能障害のある患者（Child-Pugh分類C）：可能な限
り投与を避ける。⾎中濃度が上昇するおそれがある。重度の肝
機能障害のある患者を対象とした臨床試験は実施していない 
ⓑ軽度及び中等度の肝機能障害のある患者（Child-Pugh分類A
及びB）：⽤量を減量する。⾎中濃度が上昇するおそれがある
（⽤法関連注意❸，薬物動態❻ⓑ参照） ❹妊婦：妊婦⼜は妊娠
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している可能性のある⼥性には，治療上の有益性が危険性を上
回ると判断される場合にのみ投与する。動物実験では，妊娠ラ
ットに経⼝投与した場合，体表⾯積換算で臨床⽤量※の約5倍
（4mg/kg/⽇）で胎児体重の低値及び胎児の⾻化遅延が認めら
れた。また，妊娠ウサギに経⼝投与した場合，体表⾯積換算で
臨床⽤量※の約2倍（1.6mg/kg/⽇）で胎児体重の低値が，約8.2

倍（6.5mg/kg/⽇）で胎児の胸⾻未⾻化等が認められた。※：
本剤7.9mgを60kgの患者に1回23.7mgを1⽇2回経⼝投与時の投
与量（0.79mg/kg/⽇） ❺授乳婦：治療上の有益性及び⺟乳栄
養の有益性を考慮し，授乳の継続⼜は中⽌を検討する。ヒトで
乳汁中への移⾏が報告されている ❻⼩児等：⼩児等を対象と
した臨床試験は実施していない ❼⾼齢者：患者の状態を観察
しながら慎重に投与する。⼀般に⽣理機能が低下している
【相互作⽤】 本剤は，主としてCYP3A4により代謝される。ま
た，P糖蛋⽩の基質であるとともに，P糖蛋⽩，有機アニオン輸
送ポリペプチド（OATP）1B1及びOATP1B3への阻害作⽤を有
する（薬物動態❹❼ⓕ参照）
❶併⽤禁忌

薬剤名等 臨床症状・措置⽅法 機序・危険因⼦

強いCYP3A4阻害作⽤を
有する薬剤
・アゾール系抗真菌剤
〔イトラコナゾール（イ
トリゾール），ボリコナゾ
ール（ブイフェンド），ポ
サコナゾール（ノクサフ
ィル）〕
・リトナビル含有製剤
（ノービア，パキロビッ
ド，カレトラ）
・アタザナビル硫酸塩
（レイアタッツ）
・ダルナビル エタノール
付加物（プリジスタ，プ
リジスタナイーブ）
・ホスアンプレナビルカ
ルシウム⽔和物（レクシ
ヴァ）
・コビシスタット含有製
剤（ゲンボイヤ，プレジ
コビックス，シムツー
ザ）
・クラリスロマイシン含
有製剤（クラリシッド，
クラリス，ボノサップ，
ラベキュア）
・セリチニブ（ジカディ
ア）
・エンシトレルビル フマ
ル酸（ゾコーバ）
（禁忌❷，薬物動態❼ⓐ
参照）

代謝酵素の阻害により，
本剤の作⽤が増強するお
それがある

本剤の代謝酵素である
CYP3A4を阻害し，本剤
の⾎中濃度を上昇させ
る

⽣ワクチン
・乾燥弱毒⽣⿇しんワク
チン
・乾燥弱毒⽣⾵しんワク
チン
・乾燥BCG等
（禁忌❸参照）

類薬による免疫抑制下
で，⽣ワクチン接種によ
り発症したとの報告があ
る

免疫抑制作⽤により発
症の可能性が増加する

❷併⽤注意
薬剤名等 臨床症状・措置⽅法 機序・危険因⼦

中程度のCYP3A4阻害作
⽤を有する薬剤
・フルコナゾール
・ジルチアゼム

代謝酵素の阻害により，
本剤の作⽤が増強するお
それがあるので，本剤を
減量する

本剤の代謝酵素である
CYP3A4を阻害し，本剤
の⾎中濃度を上昇させ
る

・シメチジン
・ベラパミル等
（⽤法関連注意❹，薬物
動態❼ⓒ参照）

グレープフルーツ含有⾷
品
（⽤法関連注意❹，薬物
動態❼ⓒ参照）

代謝酵素の阻害により，
本剤の作⽤が増強するお
それがあるので，本剤を
減量する

本剤の代謝酵素である
CYP3A4を阻害し，本剤
の⾎中濃度を上昇させ
る

中程度以上のCYP3A4誘
導作⽤を有する薬剤
・リファンピシン
・エファビレンツ等
・セイヨウオトギリソウ
（St. Johnʼs Wort，セン
トジョーンズワート）含
有⾷品
（薬物動態❼ⓑ参照）

代謝酵素の誘導により，
本剤の作⽤が減弱するお
それがある

本剤の代謝酵素である
CYP3A4を誘導し，本剤
の⾎中濃度を低下させ
る

HMG-CoA還元酵素阻害
剤
シンバスタチン等
（薬物動態❼ⓔ参照）

本剤によりHMG-CoA還
元酵素阻害剤の⾎中濃度
が上昇し，副作⽤の発現
頻度が増加するおそれが
ある

本剤はOATP1B1/3を阻
害しHMG-CoA還元酵素
阻害剤の⾎中濃度を上
昇させるおそれがある

ジゴキシン
（薬物動態❼ⓓ参照）

本剤によりジゴキシンの
作⽤が増強されるおそれ
があるので，ジゴキシン
を減量するなど慎重に投
与する

本剤はP糖蛋⽩を阻害
し，ジゴキシンの⾎漿
中濃度を上昇させる

カリウム製剤
カリウム保持性利尿剤
・スピロノラクトン
・トリアムテレン等
・抗アルドステロン薬
・エプレレノン等
アンジオテンシン変換酵
素阻害薬
・エナラプリルマレイン
酸塩等
アンジオテンシンⅡ受容
体拮抗薬
・ロサルタンカリウム等
レニン阻害薬
・アリスキレンフマル酸
塩等
⾮ステロイド性消炎鎮痛
剤
・ジクロフェナク
・ナプロキセン
・スリンダク
・インドメタシン等
ジゴキシン
β-遮断剤
ヘパリン
（重要な基本的注意❺参
照）

⾼カリウム⾎症が現れる
おそれがあるので，⾎清
カリウム値に注意する

⾼カリウム⾎症の副作⽤
が相互に増強される

腎毒性のある薬剤
・アムホテリシンB
・アミノ糖系抗⽣物質
・スルファメトキサゾー
ル・トリメトプリム
・⾮ステロイド性抗炎症
剤等

腎障害が発現することが
ある

腎毒性が相互に増強さ
れる

不活化ワクチン
・インフルエンザワクチ
ン等

不活化ワクチンの作⽤を
減弱させることがある

免疫抑制作⽤によりワ
クチンに対する免疫が
得られないおそれがあ
る

PUVA療法を含む紫外線
療法
（その他の注意参照）

PUVA療法を含む紫外線
療法との併⽤は⽪膚癌発
現のリスクを⾼める危険
性があるため，やむを得
ず併⽤する場合は定期的

PUVA療法により⽪膚癌
が発⽣したとの報告が
あり，本剤併⽤による
免疫抑制下では⽪膚癌
の発現を促進する可能
性がある



に⽪膚癌⼜は前癌病変の
有無を観察する

免疫抑制作⽤を有する薬
剤
・免疫抑制剤（副腎⽪質
ホルモン剤等）
・抗リウマチ薬
（DMARD）（メトトレ
キサート等）
（その他の注意参照）

過度の免疫抑制が起こる
ことがある

ともに免疫抑制作⽤を
有する

QT延⻑を起こすことが
知られている薬剤
・ヒドロキシクロロキン
・アジスロマイシン
・シプロフロキサシン等
（特定背景関連注意❶参
照）

QT延⻑を起こすおそれ
がある

これらの薬剤では単独
投与でもQT延⻑がみら
れている

【副作⽤】 次の副作⽤が現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中⽌するなど適切な処置を⾏
う

❶重⼤な副作⽤ ⓐ重篤な感染症（10.1％）：肺炎（4.1％），
胃腸炎（1.5％），尿路感染（1.1％）を含む感染症が現れ，致
死的な経過をたどることがある（警告❶，重要な基本的注意❶
参照） ⓑ急性腎障害（3.4％）：（⽤法関連注意❷❺，重要な基
本的注意❷，特定背景関連注意❷ⓐⓑ，薬物動態❻ⓐ参照）

❷その他の副作⽤
10％以上 10％未満

感染症 上気道感染（24.0％） インフルエンザ，帯状疱
疹

⾎液 貧⾎

代謝 ⾼カリウム⾎症，⾷欲減
退

精神神経系 頭痛 痙攣発作，振戦

循環器 ⾼⾎圧（20.6％）

呼吸器 咳嗽

消化器 下痢，腹痛 悪⼼，⻭⾁増殖，消化
不良

⽪膚 脱⽑症，多⽑症

腎及び尿路 ⽷球体ろ過率減少
（26.2％）

海外第Ⅱ相及び国際共同第Ⅲ相試験に基づく
【過量投与】 ❶症状：本剤の過量投与の報告は限られている
が，過量投与により，振戦，頻脈が現れたとの報告がある ❷
処置：特異的な解毒剤はない 【適⽤上の注意】 薬剤交付時の
注意 ❶服⽤直前にPTPシートからカプセルを取り出すよう指
導する（取扱い上の注意参照） ❷本剤はカプセルを開けたり，
つぶしたり，分割せずそのまま⽔で服⽤するよう指導する 
【その他の注意】 臨床使⽤に基づく情報：免疫抑制剤による治
療を受けた患者では，悪性腫瘍（特にリンパ腫，⽪膚癌等）の
発⽣率が⾼いとする報告がある（重要な基本的注意❼，相互作
⽤❷参照） 【取扱い上の注意】 吸湿性を有するためPTP包装
のまま保存する（適⽤上の注意❶参照） 【保存等】 室温保
存。有効期間：36ヵ⽉ 【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

 【薬物動態】 （#：承認⽤法・⽤量は，1回23.7mgを1⽇2回） 
❶⾎中濃度 ⓐ単回投与：健康成⼈（各16例）に23.7mgを絶⾷
時及び⾷後に単回経⼝投与時の⾎中濃度推移は電⼦添⽂参照，
薬物動態パラメータは次表のとおり

tｍａｘ
（h）

Cｍａｘ
（ng/mL）

AUC∞
（ng・h/mL）

t１／２
（h）

絶⾷時 1.50（1.00〜
2.50）

115 ± 19.9 455 ± 110
（15例）

13.1 ± 4.6
（15例）

⾷後 2.00（1.50〜
4.00）

110 ± 33.4 522 ± 179 14.2 ± 6.8

tｍａｘは中央値（最⼩値〜最⼤値）

ⓑ反復投与：健康成⼈（各8例）に0.25mg/kg#（平均体重を基
に換算すると17.1mg），0.5mg/kg#（35.2mg★），1.0mg/kg#

（70.6mg★）⼜は1.5mg/kg#（95.9mg★）を1⽇⽬の朝に空腹時
単回経⼝投与後，3⽇⽬から12⽇⽬までの10⽇間1⽇2回（朝
夜，約12時間ごと）空腹時反復経⼝投与した後13⽇⽬の朝に空
腹時単回経⼝投与時，⾎中濃度は6⽇間投与後に定常状態に達
した。薬物動態パラメータは次表のとおり。★：平均体重値を
基に算出された実際の投与量

投与量★ tｍａｘ
（h）

Cｍａｘ
（ng/mL）

AUC２４ｈ
※

（ng・h/mL）

t１／２
（h）

17.1mg
（0.25mg/kg）

1.57
（1.08〜2.13）

70.3 ± 19.6 372 ± 104 27.1 ± 4.27

35.2mg
（0.5mg/kg）

1.56
（1.08〜4.07）

160 ± 56.7 921 ± 399 29.6 ± 4.58
（7例）

70.6mg
（1.0mg/kg）

2.12
（1.57〜2.55）

416 ± 46.7 2,510 ± 317 29.9 ± 4.00

95.9mg
（1.5mg/kg）

2.00
（1.50〜3.00）

619 ± 82.5 4,390 ± 945 30.6 ± 3.81
（7例）

tｍａｘは中央値（最⼩値〜最⼤値）。※：13⽇⽬朝の空腹時経⼝
投与後24時間のAUC
❷吸収 ⾷事の影響：健康成⼈に23.7mgを単回経⼝投与時，絶
⾷時投与に⽐べ⾷後（⾼脂肪⾷）投与ではCｍａｘ及びAUCはそ
れぞれ0.91倍及び1.14倍 ❸分布：ヒト⾎漿蛋⽩結合率，
96.97％（in vitro，平衡透析法） ❹代謝：主としてCYP3A4で
代謝（in vitro）（相互作⽤参照） ❺排泄：健康成⼈に14C-標識

体70mg#を単回経⼝投与時，糞中に92.7％，尿中に2.1％が排
泄。未変化体の排泄率は，糞中5％，尿中0.25％（外国⼈デー
タ） ❻特定の背景を有する患者 ⓐ腎機能障害患者（外国⼈デ
ータ）：腎機能の程度の異なる被験者（クレアチニンクリアラン
ス60mL/min〜89mL/min及びクレアチニンクリアランス
30mL/min〜59mL/min）に0.4mg/kg#を単回⼜は1⽇2回反復経
⼝投与時のCｍａｘ及びAUCは正常な腎機能を有する被験者と同

程度。クレアチニンクリアランス＜30mL/minの被験者に
0.4mg/kgを単回経⼝投与時，Cｍａｘ及びAUCは正常な腎機能
を有する被験者と⽐較してそれぞれ1.46倍及び1.74倍（⽤法関
連注意❷❺，特定背景関連注意❷ⓐⓑ，重⼤な副作⽤ⓑ参照） 
ⓑ肝機能障害患者（外国⼈データ）：肝機能の程度の異なる被験
者（Child-Pugh分類A⼜はB）に0.4mg/kg#を単回経⼝投与時，
正常な肝機能を有する被験者と⽐較してCｍａｘはいずれも1.45
倍，AUCはそれぞれ1.67倍及び1.96倍（⽤法関連注意❸，特定
背景関連注意❸ⓑ参照） ⓒ性別（外国⼈データを含む⺟集団解
析）：ループス腎炎患者において本剤の薬物動態に性別による臨
床的に意味のある影響は認められなかった ❼薬物相互作⽤ 
ⓐケトコナゾール（外国⼈データ）：健康成⼈で，強いCYP3A4
阻害作⽤を有する経⼝ケトコナゾール400mgと本剤0.4mg/kg#1
⽇2回投与の併⽤により，本剤のCｍａｘ及びAUCは単独投与時

と⽐較してそれぞれ6.45倍及び18.55倍（相互作⽤❶参照） ⓑ
リファンピシン（外国⼈データ）：健康成⼈で，強いCYP3A4誘



導作⽤を有するリファンピシン600mgと本剤0.4mg/kg#単回投
与の併⽤により，本剤のAUCは単独投与時と⽐較して1/8（相
互作⽤❷参照） ⓒベラパミル（外国⼈データ）：健康成⼈で，
強いP糖蛋⽩阻害作⽤及び中程度のCYP3A4阻害作⽤を有するベ
ラパミル80mgと本剤0.4mg/kg#1⽇2回投与の併⽤により，本剤
のCｍａｘ及びAUCは単独投与時と⽐較してそれぞれ2.08倍及び
2.71倍（⽤法関連注意❹，相互作⽤❷参照） ⓓジゴキシン（外
国⼈データ）：健康成⼈で，P糖蛋⽩基質であるジゴキシン
0.25mg（初回投与のみ0.5mg）と本剤0.4mg/kg#1⽇2回投与の
併⽤により，ジゴキシンのCｍａｘ及びAUCは単独投与時と⽐較

してそれぞれ1.51倍及び1.25倍（相互作⽤❷参照） ⓔシンバス
タチン（外国⼈データ）：健康成⼈で，シンバスタチン40mgと
本剤23.7mg1⽇2回の併⽤投与により，活性代謝物であり
OATP1B1/3基質であるシンバスタチン酸のCｍａｘ及びAUCは
単独投与時と⽐較してそれぞれ3.10倍及び1.84倍。また，単独
投与時と⽐較して乳癌耐性蛋⽩（BCRP）基質であるシンバス
タチンのCｍａｘは1.60倍であったが，AUCは0.94倍であり同程

度（相互作⽤❷参照） ⓕその他 ㋐全⾝性エリテマトーデス患
者で，ミコフェノール酸モフェチル（MMF）1gと本剤23.7mg1
⽇2回の併⽤投与は，ミコフェノール酸（MPA）⾎中濃度に臨
床的に有意な影響を及ぼさなかった（外国⼈データ） ㋑健康成
⼈で，本剤0.4mg/kg#1⽇2回とCYP3A4基質であるミダゾラム
7.5mgの併⽤投与は，ミダゾラムのCｍａｘ及びAUCに顕著な影

響を与えず，それぞれ単独投与時と⽐較して約0.89倍及び1.02倍
（外国⼈データ） ㋒本剤はP糖蛋⽩の基質である。また，P糖
蛋⽩，BCRP，OATP1B1及びOATP1B3に対して阻害作⽤を⽰
した（in vitro） 【臨床成績】 ❶有効性及び安全性に関する試
験（※：次の全てを満たすことを基に判定委員会で判定。
(1)UPCRが0.5mg/mg以下である，(2)eGFRが
60mL/min/1.73m2以上である，⼜はeGFRのベースラインから
20％を超える低下が確認されない，(3)ループス腎炎治療のた
め，救済薬投与を受けていない，(4)腎奏効評価前8週間に投与
されたプレドニゾン量が3⽇間以上連続⼜は合計7⽇間以上で
10mgを超えない，(5)52週時点で試験を中⽌していない） ⓐ国
際共同第Ⅲ相試験：eGFRが45mL/min/1.73m2超の活動性ルー
プス腎炎患者〔ISN/RPS分類ClassⅢ，Ⅳ（単独⼜はClassⅤと
の複合）でUPCRが1.5mg/mg以上，⼜はClassⅤでUPCRが
2.0mg/mg以上〕357例（⽇本⼈患者13例を含む）を対象とした
プラセボ対照⼆重盲検⽐較試験で，ミコフェノール酸 モフェチ
ル及びステロイドの併⽤下で，本剤23.7mg⼜はプラセボを1⽇2
回52週間経⼝投与 ㋐主要評価項⽬である52週時点の腎奏効率
※は，本剤群40.8％，プラセボ群22.5％，プラセボ群とのオッ
ズ⽐［95％信頼区間］は2.65［1.64，4.27］であり，プラセボ
群と⽐較して統計学的に有意に⾼かった（p＜0.001）〔オッズ
⽐，95％信頼区間及びp値は，投与群，ベースラインの
UPCR，組織学的分類（ClassⅤ，その他），ベースライン時の
ミコフェノール酸 モフェチル使⽤の有無及び地域を説明変数と
したロジスティック回帰分析により算出。ただし，ベースライ
ンのUPCRが⽋測していた本剤群1例が解析から除外〕 ㋑副作
⽤発現頻度は，本剤群で178例中80例（44.9％）。主な副作⽤は
⽷球体ろ過率減少32例（18.0％），⾼⾎圧13例（7.3％），帯状疱
疹7例（3.9％），頭痛6例（3.4％）及び腎機能障害6例（3.4％）

（効能関連注意❷，⽤法関連注意❶参照） ⓑ国際共同⻑期投与
試験：国際共同第Ⅲ相試験で52週間（12ヵ⽉）投与を完了した
ループス腎炎患者216例（⽇本⼈患者6例を含む）を対象とした
プラセボ対照⼆重盲検⻑期投与試験を実施 ㋐ミコフェノール
酸 モフェチル及びステロイドの併⽤下で，本剤23.7mg⼜はプラ
セボを1⽇2回24ヵ⽉間，計36ヵ⽉間経⼝投与時，投与開始12ヵ
⽉以降6ヵ⽉ごとの腎奏効率※の推移は次表とおり

腎奏効率
プラセボ群
（100例）

本剤群
（116例）

プラセボ群との
オッズ⽐

［95％信頼区
間］

12ヵ⽉時点 34.0％ 52.6％ 2.30［1.30，
4.05］

18ヵ⽉時点 46.0％ 63.8％ 2.19［1.25，
3.83］

24ヵ⽉時点 43.0％ 56.0％ 1.81［1.04，
3.16］

30ヵ⽉時点 42.0％ 59.5％ 2.24［1.28，
3.92］

36ヵ⽉時点 39.0％ 50.9％ 1.74［1.00，
3.03］

オッズ⽐及び95％信頼区間は，投与群，ベースラインの
UPCR，組織学的分類（ClassⅤ，その他），ベースライン時の
ミコフェノール酸 モフェチル使⽤の有無及び地域を説明変数と
したロジスティック回帰分析により算出
㋑副作⽤発現頻度は，本剤群で116例中28例（24.1％）。主な副
作⽤は，⽷球体ろ過率減少8例（6.9％） ❷その他（#：承認⽤
法・⽤量は，1回23.7mgを1⽇2回） ⓐQT間隔に対する影響
（ISA05-03試験）：外国⼈健康成⼈を対象に，本剤0.5，1.5，
3.0，4.5mg/kg#を単回経⼝投与時のQTc間隔の変化量のプラセ
ボとの差の最⼤値（95％⽚側信頼区間の上限値）は，それぞれ
6.4（11.6）ms，14.9（20.1）ms，25.7（30.9）ms及び34.6
（39.8）msであり，いずれの⽤量においてもQTc間隔の延⻑が
認められた。また，モキシフロキサシン400mgを単回経⼝投与
時にQTc間隔の延⻑が認められた ⓑQT間隔に対する影響
（ISA03-11試験）：外国⼈健康成⼈を対象に，本剤0.3，0.5，
1.5mg/kg#を6⽇間反復経⼝投与時のQTc間隔の変化量のプラセ
ボとの差の最⼤値（95％⽚側信頼区間の上限値）は，それぞれ
0.8（4.7）ms，2.4（6.2）ms及び2.8（6.9）msであり，いずれ
の⽤量においてもQTc間隔が延⻑する傾向は認められなかっ
た。⼀⽅，モキシフロキサシン400mgを単回経⼝投与時にQTc
間隔の延⻑が認められた 【薬効薬理】 ❶作⽤機序：本剤は，
T細胞でシクロフィリンと複合体を形成し，カルシニューリン
に結合することでカルシニューリンを阻害。これによりリンパ
球増殖，T細胞サイトカイン産⽣，及びT細胞活性化表⾯抗原の
発現が抑制され，免疫抑制作⽤を⽰す ❷カルシニューリン活
性の阻害作⽤を⽰した（in vitro） ❸リンパ球増殖抑制作⽤を
⽰した（in vitro） ❹⼼移植モデルにおける免疫抑制作⽤：⼼
移植モデルラットにおいて異種移植した⼼臓の移植⽚⽣着期間
の延⻑効果を⽰した

【性状】 ボクロスポリンは⽩⾊〜オフホワイトの粉末⼜は塊を
含む粉末である。アセトニトリル，メタノール，エタノール
（99.5）⼜はアセトンに溶けやすく，⽔⼜はヘプタンにほとん
ど溶けない
【備考】 再審査期間中（2024年9⽉24⽇から8年）


