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医師等の処方箋により使用すること

日本薬局方 クロチアゼパム錠

クロチアゼパム顆粒

＊

1

AK1147SG

【組成・性状】

日局 クロチアゼパム　100mg

【効能・効果】
○心身症（消化器疾患,  循環器疾患）における身体症候な

らびに不安・緊張・心気・抑うつ・睡眠障害
○下記疾患におけるめまい・肩こり・食欲不振

自律神経失調症
○麻酔前投薬

【用法・用量】
用量は患者の年齢,  症状により決定するが,  通常成人に
はクロチアゼパムとして 1 日15〜30mgを 1 日 3 回に分
けて経口投与する.
麻酔前投薬の場合は,  就寝前または手術前にクロチアゼ
パムとして10〜15mgを経口投与する. 

【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 ）心障害のある患者〔血圧低下があらわれるおそれがあ
り,  心障害のある患者では症状の悪化につながるお
それがある. 〕

（ 2 ）肝障害のある患者〔症状を悪化させるおそれがある. 〕
（ 3 ）腎障害のある患者〔作用が強くあらわれるおそれがあ

る. 〕

（ 4 ）脳に器質的障害のある患者〔作用が強くあらわれるお
それがある. 〕

（ 5 ）乳児・幼児（「小児等への投与」の項参照）
（ 6 ）高齢者（｢高齢者への投与｣の項参照）
（ 7 ）衰弱患者〔作用が強くあらわれるおそれがある. 〕
（ 8 ）中等度又は重篤な呼吸不全のある患者〔炭酸ガスナル

コーシスを起こしやすい. 〕
2．重要な基本的注意

（ 1 ）眠気,  注意力・集中力・反射運動能力等の低下が起こ
ることがあるので,  本剤投与中の患者には自動車の運
転等危険を伴う機械の操作に従事させないように注意
すること. 

（ 2 ）連用により薬物依存を生じることがあるので, 漫然と
した継続投与による長期使用を避けること. 本剤の投
与を継続する場合には, 治療上の必要性を十分に検討
すること（｢重大な副作用｣の項参照）.

3．相互作用
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

中枢神経抑制剤
（フェノチアジン
誘導体,バルビツ
ール酸誘導体等）

眠気, 血圧低下, 運動
失調などを起こすおそ
れがある.

中枢神経抑制剤との併
用で相加的な増強作用
が考えられる.

MAO阻害剤 過鎮静,  昏睡,  痙攣発
作,  興奮などを起こす
おそれがある.

MAO阻害剤が本剤の
肝での代謝を抑制し,
半減期を延長し,  血中
濃度を上昇させるため
作用が増強されること
が考えられる.

アルコール
（飲酒）

精神機能, 知覚・運動
機能の低下を起こす
おそれがある.

エタノールと本剤は相
加的な中枢抑制作用を
示すことが考えられる.

4．副作用
総症例数14,032例（糖衣錠,   顆粒）中692例（4.93％）883
件の副作用が報告されている.   主な副作用は眠気390
件（2.78％）,   ふらつき109件（0.78％）,   倦怠感57件

（0.41％）等であった.（国内文献及び効能追加申請資料
〔自律神経失調症〕等の集計−再審査対象外）

（ 1 ）重大な副作用
1 ）依存性（まれに：0.1％未満, ときに：0.1〜5％未満）：

連用によりまれに薬物依存を生じることがあるの
で,  観察を十分に行い,  用量及び使用期間に注意し慎
重に投与すること. また,  連用中における投与量の急激
な減少ないし投与の中止により,  まれに痙攣発作,  と
きにせん妄,  振戦,  不眠,  不安,  幻覚,  妄想等の離脱症
状があらわれることがあるので,  投与を中止する場合
には,  徐々に減量するなど慎重に行うこと. 

2 ）肝機能障害,  黄疸（いずれも頻度不明）：肝機能障害
（AST（GOT）,  ALT（GPT）,  γ-GTP,  LDH,  Al-P,  ビリ
ルビン上昇等）,  黄疸があらわれることがあるので,  

【禁忌】（次の患者には投与しないこと）
（ 1 ）急性閉塞隅角緑内障の患者〔抗コリン作用により眼

圧が上昇し, 症状を悪化させることがある. 〕
（ 2 ）重症筋無力症の患者〔筋弛緩作用により, 症状を悪

化させるおそれがある. 〕
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承認番号 薬価収載 販売開始 再評価結果 効能追加
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錠 10mg 21000AMZ00128 1998年7月 1998年7月 1989年3月（顆粒）1988年5月（顆粒）

顆粒 10％ 21400AMZ00171 2002年7月 1979年4月
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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.

（ 2 ）その他の副作用

頻度
種類

5％以上又
は頻度不明 0.1〜5％未満 0.1％未満

精神神経系 眠気, ふら
つき

眩暈, 歩行失調, 霧視, 
頭痛・頭重, 振戦, 手
足のしびれ

舌のもつれ

循環器 耳鳴, 血圧低下, たち
くらみ, 頻脈

消化器 悪心・嘔吐,食欲不振,
胃痛, 便秘, 口渇

皮膚 発疹, かゆみ
骨格筋 易疲労・倦怠感, 脱

力感等の筋緊張低下
症状, 筋痛,  関節痛

その他 浮腫

5．高齢者への投与
高齢者では,  運動失調等の副作用が発現しやすいので,  
少量から投与を開始するなど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（ 3 ヵ月以内）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.〔妊娠中に他のベンゾジア
ゼピン系薬剤（ジアゼパム）の投与を受けた患者の中
に奇形を有する児等の障害児を出産した例が対照群
と比較して有意に多いとの疫学的調査報告がある. 〕 

（ 2 ）妊娠後期の婦人には,  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.〔ベンゾジ
アゼピン系薬剤で新生児に哺乳困難,  嘔吐,  活動低下,  
筋緊張低下,  過緊張,  嗜眠,  傾眠,  呼吸抑制・無呼吸,  
チアノーゼ,  易刺激性,  神経過敏,  振戦,  低体温,  頻脈
等を起こすことが報告されている. なお, これらの症
状は,  離脱症状あるいは新生児仮死として報告される
場合もある. また,  ベンゾジアゼピン系薬剤で新生児
に黄疸の増強を起こすことが報告されている. 〕 

（ 3 ）分娩前に連用した場合,  出産後新生児に離脱症状があ
らわれることが,  ベンゾジアゼピン系薬剤で報告され
ている. 

（ 4 ）授乳婦への投与は避けることが望ましいが,  やむを得
ず投与する場合は,  授乳を避けさせること.〔ヒト母
乳中へ移行し,  新生児に嗜眠,  体重減少等を起こすこ
とが,  他のベンゾジアゼピン系薬剤（ジアゼパム）で報
告されており,  また黄疸を増強する可能性がある. 〕 

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.

8．過量投与
本剤の過量投与が明白又は疑われた場合の処置として
フルマゼニル（ベンゾジアゼピン受容体拮抗剤）を投与
する場合には,  使用前にフルマゼニルの使用上の注意

（禁忌,  慎重投与,  相互作用等）を必ず読むこと.  なお,  
投与した薬剤が特定されないままにフルマゼニルを投
与された患者で,  新たに本剤を投与する場合,  本剤の
鎮静・抗痙攣作用が変化,  遅延するおそれがある.

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. 〕

【薬物動態】
1．血漿中濃度

健康成人に 5 mg及び10mgリーゼ錠を単回経口投与し
た場合,  速やかに吸収され,  約 1 時間で最高血漿中濃
度に達し,  その消失半減期はそれぞれ6.3時間及び5.8時
間であった1）.
健康成人男性34人,   5 mg及び10mg単回投与（平均値±SD）

投与量 tmax(h) Cmax(ng/mL) t1/2(h) AUC(ng・h/mL)

5mg 0.78±0.31 153.2±40.2 6.29±2.27 546.1±152.0

10mg 0.85±0.54 304.5±89.4 5.82±1.48 1206.4±368.4

2．代謝
代謝経路：健康成人男性に10mgを経口投与すると,  尿
中に代謝物として 3  種のエチル基の水酸化体及びそれ
らのグルクロナイドが排泄された. 代謝物は薬理活性
を有するが,  その中枢作用はクロチアゼパムに比べれ
ば弱い2）. 

3．排泄
代謝物の尿中排泄量の合計は投与量の約33％に相当す
る（  0 〜60時間）. 未変化体は,  投与量の約0.5％以下で
あった3）.  

4．蛋白結合率4）〈参考〉外国人でのデータ
ヒトにおける蛋白結合率は約99％であった. 

【臨床成績】
二重盲検比較試験を含む1,393例（糖衣錠,  顆粒）について
実施された臨床試験の概要は次のとおりである5〜20）.（有
効率は“有効と認められるもの”以上を集計）

疾患名 有効率

心身症（消化器疾患, 循環器疾患） 58.5％（523例/894例）

自律神経失調症 57.6％（83例/144例）

麻酔前投薬 63.1％（224例/355例）

いずれも二重盲検比較試験によって本剤の有用性が確認
されている. 

【薬効薬理】
動物での作用

（ 1 ）抗不安作用
1 ）抗不安作用との相関が高いといわれるマウス,  ラット

での抗ペンチレンテトラゾール作用はジアゼパムよ
り強い 21）.  

2 ）ラットでのコンフリクト行動（神経症的行動モデル）の
寛解作用はジアゼパムより強い 21）.  

3 ）闘争性マウス,  嗅球摘出ラットによる馴化作用及びサ
ルの行動観察においてはジアゼパムよりやや弱い 21）.  
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4 ）ラットによるin vitroの実験で,  脳内ベンゾジアゼピン
受容体に対しジアゼパムとほぼ同等の高い親和性を
示す 22）.  

（ 2 ）心身安定化作用
1 ）血圧に対する作用：高血圧自然発症ラット（SHR）の高

血圧発症過程を抑制する 23）.  
2 ）潰瘍に対する作用：水浸拘束法による実験的ストレス

潰瘍だけでなく,  アスピリン潰瘍形成も抑制する24）.  
（ 3 ）鎮静催眠作用

マウスでのPhotocell法による自発運動抑制作用,  クロ
ルプロチキセン麻酔増強作用及び正向反射に及ぼす
影響はジアゼパムより弱い21）.  

（ 4 ）筋弛緩作用
マウスの回転カゴ試験及び回転棒試験,  またラットの
後肢を用いた試験において筋弛緩作用はジアゼパム
より弱い21, 25）.  

〈作用機序〉
視床下部及び大脳辺縁系,  とくに扁桃核のベンゾジア
ゼピン受容体に作用し21）,   不安・緊張などの情動異常
を改善する. 

【有効成分に関する理化学的知見】
一般名：クロチアゼパム,  Clotiazepam（JAN）
化学名：5-（2-Chlorophenyl）-7-ethyl-1,3-dihydro-1-methyl-

2H-thieno-〔2,3-e〕-1,4-diazepin-2-one
分子式：C16H15ClN2OS
分子量：318.82
構造式：

性　状：白色〜淡黄白色の結晶又は結晶性の粉末で,  に
おいはなく,  味はわずかに苦い.  クロロホルム
に極めて溶けやすく,  メタノール,  エタノール

（95）,  アセトン,  酢酸（100）又は酢酸エチルに溶
けやすく,  ジエチルエーテルにやや溶けやすく,  
水にほとんど溶けない.  0.1mol/L塩酸試液に溶
ける.  光によって徐々に着色する. 

融　点：106〜109℃
分配係数：118.0（pH6.8,  n - ヘキサン/水系）,  ∞（pH6.8, 

クロロホルム/水系）

【包　装】
リーゼ錠 5 mg：100錠（10錠×10）,  1,000錠（10錠×100）,  

1,000錠（バラ）
リーゼ錠10mg：100錠（10錠×10）,  1,000錠（バラ）
リーゼ顆粒10％：100g 
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2．文献請求先
主要文献に記載の社内資料につきましても下記にご請
求下さい.
田辺三菱製薬株式会社　くすり相談センター
〒541-8505  大阪市中央区道修町 3 − 2 −10

電話  0120 − 753 − 280

本剤は厚生労働省告示第97号（平成20年 3 月19日付）に基
づき, 1 回30日分を限度として投薬する.
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