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－1－

【組成・性状】
１．組成

本剤は，１錠中にアザセトロン塩酸塩１０m裼を含有する白色
の割線を施したフィルムコーティング錠である。添加物とし
て，乳糖，トウモロコシデンプン，セルロース，ヒドロキシ
プロピルセルロース，ヒプロメロース，タルク，ステアリン
酸マグネシウム，酸化チタン，カルナウバロウを含有する。

２．製剤の性状

【禁忌（次の患者には投与しないこと）】
本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者

販売名 
外形 サイズ 識別 

コード 直径 
（mm） 

厚さ 
（mm） 

重さ 
（m裼） 上 

SR

10
JTP

下 側面 

７.１ ３.１ １３３ 
JTP- 
 SR１０ 

セロトーン 
錠１０m裼 

【効能・効果】
抗悪性腫瘍剤（シスプラチン等）投与に伴う消化器症状（悪心，
嘔吐）

【用法・用量】
通常，成人にはアザセトロン塩酸塩として１回１０m裼を１日１回
経口投与する。なお，年齢，症状により適宜増減するが，１回
１５m裼を超えないこととする。

〈用法・用量に関連する使用上の注意〉
１．抗悪性腫瘍剤を投与する場合，その３０分～２時間前に投

与する。
２．癌化学療法の各クールにおいて，本剤は抗悪性腫瘍剤を

投与する当日に投与し，抗悪性腫瘍剤を連日投与する場
合は，その投与期間中（通常３～５日間）に投与する。

３．抗悪性腫瘍剤投与終了後，翌日以降にみられる悪心，嘔
吐に対する本剤の有効性は確立していないので，抗悪性
腫瘍剤投与終了日の翌日以降は本剤の投与を継続しない
ように注意すること。

【使用上の注意】
１．重要な基本的注意

本剤は強い悪心，嘔吐が生じる抗悪性腫瘍剤（シスプラチン
等）の投与の場合に限り使用すること。

２．副作用
承認時の臨床試験（治験）及び製造販売後の使用成績調査に
おいて，安全性の評価対象となった総症例数３,００５症例中，１７３
例（５.８％），２７３件に副作用が報告されている。主な副作用
は頭痛１８件（０.６％），発熱１４件（０.５％），便秘１１件（０.４％），
下痢１０件（０.３％）等であった。また主な臨床検査値の異常
についてはALT（GPT）上昇３９件（１.３％），AST（GOT）上
昇３７件（１.２％）等であった。

［承認時及び再審査申請時の集計］
(1) 重大な副作用

ショック（頻度不明），アナフィラキシーショック（頻度
不明）：ショック，アナフィラキシーショック（気分不良，
胸内苦悶感，呼吸困難，喘鳴，顔面潮紅，発赤，浮腫，チ
アノーゼ，血圧低下等）を起こす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）注意－医師等の処方せんにより使用すること

(2) その他の副作用

３．高齢者への投与
本剤は主として腎臓から排泄されるが，高齢者では腎機能が
低下していることが多いため高い血中濃度が持続し，頭痛，
頭重等の副作用が発現するおそれがあるので，患者の状態を
観察しながら投与すること。副作用が発現した場合には減量
すること。

４．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。〔動物実験（ラット）で，大量経口投与によりF１胎児
胎盤重量の低下（１００m裼/k裼：臨床用量の５００倍）及びF１
胎児の体重増加抑制，F１胎児死亡率の増加（３００m裼/k裼：
臨床用量の１５００倍）が報告されている。また，静脈内投
与においてF１雄出生児の腎臓重量の増加（１００m裼/k裼）
が報告されている。〕

(2) 授乳婦に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，乳汁中への移行が報告されている。〕

５．小児等への投与
小児に対する安全性は確立していない（使用経験がない）。

６．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。〕

７．その他
(1) 本剤は，経口剤であるので，抗悪性腫瘍剤の投与前に投

与すること。
(2) 抗悪性腫瘍剤投与後，本剤の効果が不十分で悪心，嘔吐

が発現した場合には，他の制吐療法（注射剤の投与等）を
考慮すること。

【薬物動態】
１．血漿中濃度 1),2)

(1) 健康成人男子にアザセトロン塩酸塩１０m裼を空腹時経口投与し
た際，血漿中未変化体（アザセトロン塩酸塩の遊離塩基）濃度
は，投与後１.６時間後に最高濃度（２６.２n裼/mL）に達し，消失
半減期は５.４時間であった。
なお，血漿中濃度－時間曲線下面積（AUC０～∞）は２１５.１n裼・
h/mLであり，静脈内投与時のAUC０～∞を用いて算出したバイオ
アベイラビリティは約８７％であった。

（アザセトロン塩酸塩錠） 

５-HT３アンタゴニスト（制吐剤） 

 
＊＊２０１１年１２月改訂（第１１版） 
　＊２０１０年３月改訂 

貯法：室温保存 
　　（錠剤分割後は遮光保存すること。） 
使用期限：３年（外箱に表示の使用期限 
　　　　　を参照のこと。） 

処方せん医薬品注） 

日本標準商品分類番号 

薬価収載 

承認番号 ２１１００AMZ００５２１０００ 

１９９９年８月 

１９９９年１０月 

２００８年１０月 

販売開始 

再審査結果 

８７２３９１ 

＊ 

＊
＊

②

頻度
種類
精神神経系

消化器

血液

頭痛，頭重
下痢，便秘

白血球数増加
AST（GOT）上昇，ALT（GPT）
上昇，γ-GTP上昇，LDH上
昇，総ビリルビン値上昇
BUN上昇

発熱，顔面潮紅，総蛋白減少

肝臓

腎臓
皮膚

その他

０.１～５％未満 ０.１％未満

腹部膨満感，
下血

蛋白尿
発疹
アルブミン
減少

＊＊



シスプラチン投与２～５日間の嘔吐及び空嘔吐回数は減少し
た。

(4) ビーグル犬にドキソルビシン２m裼/k裼を静脈内投与して，翌
日から１日１回，４日間本剤１m裼/k裼を経口投与したところ，
ドキソルビシン投与２～５日間の嘔吐及び空嘔吐回数は減少し
た。

【有効成分に関する理化学的知見】
構造式：

一般名：アザセトロン塩酸塩，Azasetron Hydrochloride
化学名：（±）-N -（１-azabicyclo〔２．２．２〕oct-３-yl）-６- chloro -４-

methyl -３- oxo -３，４-dihydro -２H -１，４-benzoxazine -８-
carboxamide monohydrochloride

分子式：C１７H２０CIN３O３・HCl
分子量：３８６.２７
性　状：アザセトロン塩酸塩は白色の結晶又は結晶性の粉末で，にお

いはない。
本品はギ酸に極めて溶けやすく，水に溶けやすく，メタノー
ル又はエタノール（９５）に溶けにくく，無水酢酸又はジエチル
エーテルにほとんど溶けない。

融　点：約３０９℃（分解）
分配係数：０.４５（オクタノール／水相，水相：pH７.４ Tris-HCl緩衝液）

【包装】
セロトーン®錠１０m裼：１０錠（１０錠×１シート PTP包装）

【主要文献】
１）星田栄子，他：臨床医薬，１２（12），２４８３（１９９６）
２）赤阪雄一郎，他：臨床医薬，１２（14），３１３１（１９９６）
３）藤崎浩：アザセトロン．大野泰雄，上川雄一郎，杉山雄一，山添
康 編：摘出ヒト組織・細胞を用いた非臨床研究．エル・アイ・
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健康成人男子にアザセトロン塩酸塩１０m裼経口投与した際の薬物動態値

（平均値±S.D.）n＝６
(2) 高齢（６５歳以上）及び非高齢の癌患者に，シスプラチン投与
の１時間前にアザセトロン塩酸塩１０m裼を経口投与した際，高
齢者及び非高齢者の最高血漿中未変化体濃度はそれぞれ３３.３及
び２５.９n裼/mL，AUC０～∞は４２３.４及び３２０.１n裼・h/mL，消失半
減期は9.3及び9.2時間であった。

高齢及び非高齢の患者にアザセトロン塩酸塩１０m裼経口投与した際の
薬物動態値

（平均値±S.D.)
２．代謝・排泄 1),2),3)

(1) 健康成人男子にアザセトロン塩酸塩を１０m裼経口投与後２４時
間までの尿中には未変化体，N-オキシド体及び脱メチル体がそ
れぞれ投与量の５８.０，６.７及び０.４％排泄され，主排泄経路は
尿中であった。in vitro代謝試験の結果，N-オキシド体及び脱メ
チル体は，それぞれフラビン含有モノオキシゲナーゼ３（FMO
３）及びCYP３A４により生成された。

(2) 高齢（６５歳以上）及び非高齢の癌患者に，シスプラチン投与
の１時間前にアザセトロン塩酸塩１０m裼を経口投与した際，２４時
間までの尿中には未変化体がそれぞれ投与量の４７.８及び５７.２％
排泄された。

３．血漿蛋白結合率
３１.２％（in vitro）

４．薬物相互作用4)

ヒト肝ミクロソームを用いたin vitro代謝試験において，アザセト
ロンはCYP分子種（CYP１A２，CYP２A６，CYP２B６，CYP２C
８，CYP２C９，CYP２C１９，CYP２D６，CYP３A４）を阻害しな
かった。
また，ヒト肝細胞を用いたin vitro代謝試験において，アザセトロ
ンはCYP１A２，CYP２B６及びCYP３A４を誘導しなかった。

【臨床成績】2),5)～8)

承認時において，国内延べ２２７施設，６０５症例を対象としてシスプラ
チン等の抗悪性腫瘍剤投与時の悪心，嘔吐に対する本剤の有用性を二
重盲検比較試験を含む臨床試験で検討した。
シスプラチン等の抗悪性腫瘍剤投与前３０分から２時間に本剤を経口投
与した患者４０８例に対する効果（有効率）は８１％（３３２例/４０８例）で
あった。
なお，二重盲検比較試験においてシスプラチン等の抗悪性腫瘍剤によ
る悪心，嘔吐に対する有用性が確認されている。

【薬効薬理】
１．各種受容体との親和性 9)～12)

ラット小腸縦走筋神経叢膜における５-HT３受容体への親和性を検
討したところ，アザセトロン塩酸塩は高い親和性を示し，その親
和性は，メトクロプラミドの約２３０倍，オンダンセトロンの約４
倍，グラニセトロンの約２.５倍強かった（in vitro）。
ラット脳における５-HT１A，５-HT２，ドパミンD１，D２，アドレ
ナリンα１，α２，β，ムスカリン，ヒスタミンH１，ベンゾジアゼ
ピン，シグマ，CCKB受容体，ラット膵臓におけるCCKA，モルモ
ット脳における５-HT４受容体及びヒト受容体発現細胞におけるド
パミンD３，D４受容体に対する親和性を検討したところ，親和性
は示さなかった（in vitro）。

２．５-HT３受容体拮抗作用 13)～15)

生体における５-HT３受容体刺激作用を反映すると考えられる５-
HT誘発反射性徐脈（von Bezold-Jarisch effect）に対する作用
を麻酔ラットで検討したところ，強力な拮抗作用を示し，静脈内
投与でメトクロプラミドの約９００倍，オンダンセトロンの約４倍，
グラニセトロンとほぼ同程度であり，十二指腸内投与ではオンダ
ンセトロンの約７倍，グラニセトロンの約４倍であった。
また，５-HT３受容体の存在が報告されているウシガエル知覚神経
細胞体，ウサギ摘出心臓及びモルモット摘出回腸のいずれにおい
ても５-HTの反応に対して拮抗作用を示した（in vitro）。

３．制吐作用 16),17)

(1) ビーグル犬に本剤を経口投与（０.１～１m裼/k裼）し，１時間後
にシスプラチンを３m裼/k裼静脈内投与したところ，嘔吐回数は
減少し，初回嘔吐発現時間が延長した。

(2) フェレットに本剤１m裼/k裼を経口投与し，１時間後にドキソ
ルビシン６m裼/k裼及びシクロホスファミド８０m裼/k裼を静脈内
投与したところ，２４時間にわたって嘔吐及び空嘔吐を完全に抑
制した。

(3) フェレットにシスプラチン７m裼/k裼を静脈内投与して，翌日
から１日１回，４日間本剤１m裼/k裼を経口投与したところ，
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Tmax(h) Cmax(n裼/mL) T１／２(h) AUC０～∞(n裼・h/mL)
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