
2022年８月改訂(第８版) 日本標準商品分類番号 874223 

 

医薬品インタビューフォーム 
日本病院薬剤師会のＩＦ記載要領2018(2019年更新版)に準拠して作成 

 

 

 

 

 

 

 

抗悪性腫瘍剤 
 

 
 

CAPECITABINE Tablets [SAWAI] 
 

カペシタビン錠 

 

 

 

 

 

 

 

本ＩＦは2021年４月改訂の電子添文の記載に基づき改訂した。 

最新の情報は、独立行政法人 医薬品医療機器総合機構の医薬品情報検索ページで確認してください。 

剤 形 フィルムコーティング錠 
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劇薬、処方箋医薬品※ 
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規 格 ・ 含 量 １錠中カペシタビン300mg含有 
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医薬品インタビューフォーム利用の手引きの概要 ―日本病院薬剤師会― 
 

１．医薬品インタビューフォーム作成の経緯 

医療用医薬品の基本的な要約情報として、医療用医薬品添付文書(以下、添付文書)がある。

医療現場で医師・薬剤師等の医療従事者が日常業務に必要な医薬品の適正使用情報を活用する

際には、添付文書に記載された情報を裏付ける更に詳細な情報が必要な場合があり、製薬企業

の医薬情報担当者(以下、ＭＲ)等への情報の追加請求や質疑により情報を補完してきている。

この際に必要な情報を網羅的に入手するための項目リストとして医薬品インタビューフォー

ム(以下、ＩＦと略す)が誕生した。  

1988年に日本病院薬剤師会(以下、日病薬)学術第２小委員会がＩＦの位置付け、ＩＦ記載様式、

ＩＦ記載要領を策定し、その後1998年に日病薬学術第３小委員会が、2008年、2013年に日病薬医

薬情報委員会がＩＦ記載要領の改訂を行ってきた。  

ＩＦ記載要領2008以降、ＩＦはＰＤＦ等の電子的データとして提供することが原則となった。こ

れにより、添付文書の主要な改訂があった場合に改訂の根拠データを追加したＩＦが速やかに提

供されることとなった。最新版のＩＦは、医薬品医療機器総合機構(以下、ＰＭＤＡ)の医療用医

薬品情報検索のページ(http://www.pmda.go.jp/PmdaSearch/iyakuSearch/)にて公開されてい

る。日病薬では、2009年より新医薬品のＩＦの情報を検討する組織として｢インタビューフォー

ム検討会｣を設置し、個々のＩＦが添付文書を補完する適正使用情報として適切か審査・検討し

ている。  

2019年の添付文書記載要領の変更に合わせ、ＩＦ記載要領2018が公表され、今般｢医療用医薬

品の販売情報提供活動に関するガイドライン｣に関連する情報整備のため、その更新版を策定

した。 

  

２．ＩＦとは 

ＩＦは｢添付文書等の情報を補完し、医師・薬剤師等の医療従事者にとって日常業務に必要な、

医薬品の品質管理のための情報、処方設計のための情報、調剤のための情報、医薬品の適正使

用のための情報、薬学的な患者ケアのための情報等が集約された総合的な個別の医薬品解説書

として、日病薬が記載要領を策定し、薬剤師等のために当該医薬品の製造販売又は販売に携わ

る企業に作成及び提供を依頼している学術資料｣と位置付けられる。 

ＩＦに記載する項目配列は日病薬が策定したＩＦ記載要領に準拠し、一部の例外を除き承認の範

囲内の情報が記載される。ただし、製薬企業の機密等に関わるもの及び利用者自らが評価・判

断・提供すべき事項等はＩＦの記載事項とはならない。言い換えると、製薬企業から提供された

ＩＦは、利用者自らが評価・判断・臨床適用するとともに、必要な補完をするものという認識を

持つことを前提としている。 

ＩＦの提供は電子データを基本とし、製薬企業での製本は必須ではない。 

 

 

 

  



 

 

３．ＩＦの利用にあたって 

電子媒体のＩＦは、ＰＭＤＡの医療用医薬品情報検索のページに掲載場所が設定されている。 

製薬企業は｢医薬品インタビューフォーム作成の手引き｣に従ってＩＦを作成・提供するが、 

ＩＦの原点を踏まえ、医療現場に不足している情報やＩＦ作成時に記載し難い情報等については製

薬企業のＭＲ等へのインタビューにより利用者自らが内容を充実させ、ＩＦの利用性を高める必

要がある。また、随時改訂される使用上の注意等に関する事項に関しては、ＩＦが改訂されるま

での間は、製薬企業が提供する改訂内容を明らかにした文書等、あるいは各種の医薬品情報提

供サービス等により薬剤師等自らが整備するとともに、ＩＦの使用にあたっては、最新の添付文

書をＰＭＤＡの医薬品医療機器情報検索のページで確認する必要がある。  

なお、適正使用や安全性の確保の点から記載されている「Ⅴ．５． 臨床成績」や「XII． 参

考資料」、「XIII． 備考」に関する項目等は承認を受けていない情報が含まれることがあり、

その取り扱いには十分留意すべきである。 

 

４．利用に際しての留意点 

ＩＦを日常業務において欠かすことができない医薬品情報源として活用していただきたい。 

ＩＦは日病薬の要請を受けて、当該医薬品の製造販売又は販売に携わる企業が作成・提供する、

医薬品適正使用のための学術資料であるとの位置づけだが、記載・表現には薬機法の広告規則

や医療用医薬品の販売情報提供活動に関するガイドライン、製薬協コード・オブ・プラクティ

ス等の制約を一定程度受けざるを得ない。販売情報提供活動ガイドラインでは、未承認薬や承

認外の用法等に関する情報提供について、製薬企業が医療従事者からの求めに応じて行うこと

は差し支えないとされており、ＭＲ等へのインタビューや自らの文献調査などにより、利用者

自らがＩＦの内容を充実させるべきものであることを認識しておかなければならない。製薬企業

から得られる情報の科学的根拠を確認し、その客観性を見抜き、医療現場における適正使用を

確保することは薬剤師の本務であり、ＩＦを活用して日常業務を更に価値あるものにしていただ

きたい。 

                  (2020年４月改訂) 

 

 

 

 



目次 
Ⅰ．概要に関する項目 ........................... 1 
１．開発の経緯 ............................... 1 
２．製品の治療学的特性 ........................ 1 
３．製品の製剤学的特性 ........................ 1 
４．適正使用に関して周知すべき特性 ............ 1 
５．承認条件及び流通・使用上の制限事項 ........ 2 
６．ＲＭＰの概要 ............................. 2 

Ⅱ．名称に関する項目 ........................... 3 
１．販売名 ................................... 3 
２．一般名 ................................... 3 
３．構造式又は示性式 .......................... 3 
４．分子式及び分子量 .......................... 3 
５．化学名(命名法)又は本質 .................... 4 
６．慣用名、別名、略号、記号番号 .............. 4 

Ⅲ．有効成分に関する項目 ........................ 5 
１．物理化学的性質............................ 5 
２．有効成分の各種条件下における安定性 ........ 5 
３．有効成分の確認試験法、定量法 .............. 5 

Ⅳ．製剤に関する項目 ........................... 6 
１．剤形 ..................................... 6 
２．製剤の組成 ............................... 6 
３．添付溶解液の組成及び容量 .................. 6 
４．力価 ..................................... 7 
５．混入する可能性のある夾雑物 ................ 7 
６．製剤の各種条件下における安定性 ............ 7 
７．調製法及び溶解後の安定性 .................. 8 
８．他剤との配合変化(物理化学的変化) .......... 8 
９．溶出性 ................................... 8 
10．容器・包装 ............................... 9 
11．別途提供される資材類 ...................... 9 
12．その他 .................................. 10 

Ⅴ．治療に関する項目 .......................... 11 
１．効能又は効果 ............................ 11 
２．効能又は効果に関連する注意 ............... 11 
３．用法及び用量 ............................ 11 
４．用法及び用量に関連する注意 ............... 12 
５．臨床成績 ................................ 14 

Ⅵ．薬効薬理に関する項目 ....................... 19 
１．薬理学的に関連ある化合物又は化合物群 ..... 19 
２．薬理作用 ................................ 19 

Ⅶ．薬物動態に関する項目 ....................... 22 
１．血中濃度の推移........................... 22 
２．薬物速度論的パラメータ ................... 25 
３．母集団(ポピュレーション)解析 ............. 26 
４．吸収 .................................... 26 
５．分布 .................................... 26 
６．代謝 .................................... 27 
７．排泄 .................................... 27 
８．トランスポーターに関する情報 ............. 27 
９．透析等による除去率 ....................... 27 
10．特定の背景を有する患者 ................... 28 
11．その他 .................................. 28 

Ⅷ．安全性(使用上の注意等)に関する項目 ......... 29 
１．警告内容とその理由 ....................... 29 
２．禁忌内容とその理由 ....................... 29 
３．効能又は効果に関連する注意とその理由 ..... 29 
４．用法及び用量に関連する注意とその理由 ..... 29 
５．重要な基本的注意とその理由 ............... 29 
６．特定の背景を有する患者に関する注意 ....... 30 
７．相互作用 ................................. 31 
８．副作用 ................................... 32 
９．臨床検査結果に及ぼす影響 ................. 34 
10．過量投与 ................................. 34 
11．適用上の注意 ............................. 34 
12．その他の注意 ............................. 35 

Ⅸ．非臨床試験に関する項目 ..................... 36 
１．薬理試験 ................................. 36 
２．毒性試験 ................................. 36 

Ⅹ．管理的事項に関する項目 ..................... 37 
１．規制区分 ................................. 37 
２．有効期間 ................................. 37 
３．包装状態での貯法 ......................... 37 
４．取扱い上の注意 ........................... 37 
５．患者向け資材 ............................. 37 
６．同一成分・同効薬 ......................... 37 
７．国際誕生年月日 ........................... 37 
８．製造販売承認年月日及び承認番号、薬価基準

収載年月日、販売開始年月日 ............... 38 
９．効能又は効果追加、用法及び用量変更追加等

の年月日及びその内容 ..................... 38 
10．再審査結果、再評価結果公表年月日及びその

内容 ..................................... 38 
11．再審査期間 ............................... 38 
12．投薬期間制限に関する情報 ................. 38 
13．各種コード ............................... 38 
14．保険給付上の注意 ......................... 38 

ⅩⅠ．文献 ..................................... 39 
１．引用文献 ................................. 39 
２．その他の参考文献 ......................... 40 

ⅩⅡ．参考資料 ................................. 41 
１．主な外国での発売状況 ..................... 41 
２．海外における臨床支援情報 ................. 41 

ⅩⅢ．備考 ..................................... 42 
１．調剤・服薬支援に際して臨床判断を行うにあ

たっての参考情報 ......................... 42 
２．その他の関連資料 ......................... 42 



Ⅰ．概要に関する項目 

- 1 - 

Ⅰ．概要に関する項目 

 

１．開発の経緯 ···········································································  

カペシタビン錠300mg｢サワイ｣は、カペシタビンを含有する抗悪性腫瘍剤である。 

カペシタビンは消化器障害の軽減を目的としたプロドラッグで、肝臓でカルボキシルエステラ

ーゼにより５'-ＤＦＣＲに、さらにシチジンデアミナーゼにより５'-ＤＦＵＲになり、腫瘍内に高

濃度で存在するチミジンホスホリラーゼによって５-ＦＵに変換される。５-ＦＵは主としてＤＮＡ 

の前駆体の生成を阻害することにより抗腫瘍活性を発揮するが、ＲＮＡを阻害する経路も報告さ

れている｡１) 

本剤は、後発医薬品として下記通知に基づき、製造方法並びに規格及び試験方法を設定、安定

性試験、生物学的同等性試験を実施し、承認を得て上市に至った。 

承認申請に際し準拠した通知名 平成26年11月21日 薬食発1121第２号 

承 認 2018年８月 

上 市 2019年１月 

2021年４月に｢手術不能又は再発乳癌におけるラパチニブトシル酸塩水和物と併用する場合の

Ｃ法、結腸・直腸癌における補助化学療法でのオキサリプラチンと併用する場合のＣ法、治癒

切除不能な進行・再発の結腸・直腸癌における他の抗悪性腫瘍剤との併用でのＥ法｣の用法及び

用量が追加承認された。(Ⅹ．-９．参照) 

 

 

２．製品の治療学的特性 ···································································  

１)カペシタビンは消化器障害の軽減を目的としたプロドラッグで、腫瘍内に高濃度で存在す

るチミジンホスホリラーゼにより５-ＦＵに変換され、抗腫瘍活性を発揮する｡１) 

２)ヒト大腸癌細胞株担癌マウスモデルにおいて、標準製剤と比較し同様の薬力学的効果が確認

された(Ⅵ．-２．参照)｡２) 

３)重大な副作用として、脱水症状、手足症候群(Ｈａｎｄ-ｆｏｏｔ ｓｙｎｄｒｏｍｅ)、心障害、肝障害、

黄疸、腎障害、骨髄抑制、口内炎、間質性肺炎、重篤な腸炎、重篤な精神神経系障害(白質

脳症等)、血栓塞栓症、皮膚粘膜眼症候群(Ｓｔｅｖｅｎｓ-Ｊｏｈｎｓｏｎ症候群)、溶血性貧血が報告さ

れている。 

 

 

３．製品の製剤学的特性 ···································································  

１)楕円形のフィルムコーティング錠である(直径13.4×7.1mm)。 

２)錠剤に製品名と含量を両面印字している。 

 

 

４．適正使用に関して周知すべき特性 ························································  

適正使用に関する資材、最適使用ガイドライン等 有無 

ＲＭＰ 無 

追加のリスク最小化活動として作成されている資材 無 

最適使用推進ガイドライン 無 

保険適用上の留意事項通知 無 
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５．承認条件及び流通・使用上の制限事項 ···················································  

1)承認条件 

該当しない 

 

2)流通・使用上の制限事項 

該当しない 

 

 

６．ＲＭＰの概要 ··········································································  

該当しない 
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Ⅱ．名称に関する項目 

 

１．販売名 ···············································································  

1)和名 

カペシタビン錠300mg｢サワイ｣ 

 

2)洋名 

ＣＡＰＥＣＩＴＡＢＩＮＥ Ｔａｂｌｅｔｓ [ＳＡＷＡＩ] 

 

3)名称の由来 

通知｢平成17年９月22日 薬食審査発第0922001号｣に基づき命名した。 

 

 

２．一般名 ···············································································  

1)和名(命名法) 

カペシタビン( ＪＡＮ) 

 

2)洋名(命名法) 

Ｃａｐｅｃｉｔａｂｉｎｅ( ＪＡＮ、ＩＮＮ) 

 

3)ステム(stem) 

－ｃｉｔａｂｉｎｅ：ヌクレオシド系抗ウイルス薬・抗悪性腫瘍薬(シタラビン・アザシチジン誘導体) 

 

 

３．構造式又は示性式 ·····································································  

 

 

 

４．分子式及び分子量 ·····································································  

分子式：Ｃ１５Ｈ２２ＦＮ３Ｏ６ 

分子量：359.35 
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５．化学名(命名法)又は本質 ·······························································  

(+)-Ｐｅｎｔｙｌ １-(５-ｄｅｏｘｙ-β-Ｄ-ｒｉｂｏｆｕｒａｎｏｓｙｌ)-５-ｆｌｕｏｒｏ-１,２-ｄｉｈｙｄｒｏ-２-ｏｘｏ-４- 

ｐｙｒｉｍｉｄｉｎｅｃａｒｂａｍａｔｅ(ＩＵＰＡＣ) 

 

 

６．慣用名、別名、略号、記号番号 ···························································  

特になし 
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Ⅲ．有効成分に関する項目 

 

１．物理化学的性質 ·······································································  

1)外観・性状 

白色の結晶性の粉末である。 

 

2)溶解性 

メタノールに極めて溶けやすく、エタノール(99.5)に溶けやすく、水にやや溶けにくい。 

 

3)吸湿性 

該当資料なし 

 

4)融点(分解点)、沸点、凝固点 

融点：110～121℃３) 

 

5)酸塩基解離定数 

該当資料なし 

 

6)分配係数 

4.5(１-オクタノール/ｂｕｆｆｅｒ、ｐＨ7.4)４) 

 

7)その他の主な示性値 

旋光度〔α〕２０
Ｄ  ：＋96.0～＋100.0° 

 

 

２．有効成分の各種条件下における安定性 ····················································  

該当資料なし 

 

 

３．有効成分の確認試験法、定量法 ··························································  

＜確認試験法＞ 

１)紫外可視吸光度測定法 

２)赤外吸収スペクトル測定法 

＜定量法＞ 

液体クロマトグラフィー 
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Ⅳ．製剤に関する項目 

 

１．剤形 ·················································································  

1)剤形の区別 

フィルムコーティング錠 

 

2)製剤の外観及び性状 

表 

(直径mm) 

裏 

(重量mg) 

側面 

(厚さmm) 
性 状 

 

 

 
白 色 

13.4×7.1 約385 4.8 

 

3)識別コード  

カペシタビン 300 サワイ 

 

4)製剤の物性 

製剤均一性：日局一般試験法 製剤均一性試験法の項により質量偏差試験を行うとき、規格に

適合する。 

溶出性：日局一般試験法 溶出試験法(パドル法)の項により試験を行うとき、規格に適合する。 

 

5)その他 

該当資料なし 

 

 

２．製剤の組成 ···········································································  

1)有効成分(活性成分)の含量及び添加剤 

有効成分 

[１錠中] 
カペシタビン 300mg 

添加剤 
カルナウバロウ、クロスカルメロースＮａ、結晶セルロース、酸化チタン、

ステアリン酸Ｍｇ、タルク、乳糖、ヒプロメロース 

 

2)電解質等の濃度 

該当資料なし 

 

3)熱量 

該当資料なし 

 

 

３．添付溶解液の組成及び容量 ·····························································  

該当資料なし 
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４．力価 ·················································································  

該当しない 

 

 

５．混入する可能性のある夾雑物 ····························································  

該当資料なし 

 

 

６．製剤の各種条件下における安定性 ························································  

１)加速試験５) 

本製剤の安定性を確認するため、加速試験を実施した。 

その結果、規格に適合した。 

ＰＴＰ： 

 

[ＰＴＰシート]ポリ塩化ビニルフィルム、アルミ箔 

[ピロー]アルミ袋、乾燥剤 

 イニシャル 
40℃75％ＲＨ・遮光 

６ヵ月 

性状 白色のフィルムコーティング錠 同左 

確認試験 規格に適合 同左 

純度試験 規格に適合 同左 

質量偏差試験 規格に適合 同左 

溶出試験 規格に適合 同左 

定量試験※ 100.1 99.6 
※：表示量に対する含有率(％) 

２)無包装下の安定性試験６) 

無包装の本製剤を、下記条件で保存し、安定性試験を行った。 

その結果、以下の結果が得られた。 

 イニシャル 

温度 

(40℃･遮光 

３ヵ月) 

湿度 

(25℃75％ＲＨ 

･遮光３ヵ月) 

光 

(総照射量 

120万ｌｘ･ｈｒ) 

室温 

(25℃60％ＲＨ 

･遮光３ヵ月) 

性状 

白色のフィ

ルムコーテ

ィング錠 

変化なし 変化なし 変化なし 変化なし 

硬度(kg) 10.4 11.0 11.0 10.4 11.1 

純度試験 問題なし 問題なし 問題なし 問題なし 問題なし 

溶出試験 問題なし 問題なし 問題なし 問題なし 問題なし 

定量試験※ 100.0 98.2 98.7 99.4 98.6 
※：イニシャルを100としたときの含有率(％) 

｢錠剤・カプセル剤の無包装状態での安定性試験法について(答申)｣(平成11年8月20日 日本病院薬剤師

会)に準じて試験を実施した。 
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３)ＰＴＰ包装(ピロー包装なし)の安定性試験７) 

ＰＴＰ包装(ピロー包装なし)の本製剤を、下記条件で保存し、安定性試験を行った。 

その結果、以下の結果が得られた。 

 イニシャル 
室温 

(25℃60％ＲＨ･遮光６ヵ月) 

性状 白色のフィルムコーティング錠 変化なし 

硬度(kg) 10.4 11.3 

純度試験 問題なし 問題なし 

溶出試験 問題なし 問題なし 

定量試験※ 100.0 97.9 
※：イニシャルを100としたときの含有率(％) 

｢錠剤・カプセル剤の無包装状態での安定性試験法について(答申)｣(平成11年8月20日 日本病院薬剤師

会)に準じて試験を実施した。 

 

なお、カペシタビン錠は、日本病院薬剤師会監修｢抗悪性腫瘍剤の院内取扱い指針 抗がん

薬調製マニュアル 第３版｣の抗がん薬の取扱い基準により、｢危険度Ⅱ｣に分類されてい

る｡ 

 

 

７．調製法及び溶解後の安定性 ·····························································  

該当しない 

 

 

８．他剤との配合変化(物理化学的変化) ······················································  

該当資料なし 

 

 

９．溶出性 ···············································································  

＜溶出挙動における同等性及び類似性＞８) 

通知等 
｢後発医薬品の生物学的同等性試験ガイドライン｣：平成24年２月29日 薬食

審査発0229第10号 

試験条件 パドル法 50rpm(pH1.2、4.0、6.8、水)、100rpm(pH4.0) 

試験回数 12ベッセル 

試験製剤 カペシタビン錠300mg｢サワイ｣ 

標準製剤 ゼローダ錠300 

【結果及び考察】 

<50rpm：pH1.2> 

標準製剤の平均溶出率が60％(10分)及び85％(30分)付近の２時点において、試験製剤の平均溶

出率は標準製剤の平均溶出率±15％の範囲にあった。 

<50rpm：pH4.0> 

標準製剤の平均溶出率が40％(15分)及び85％(45分)付近の２時点において、試験製剤の平均溶

出率は標準製剤の平均溶出率±15％の範囲にあった。 

<50rpm：pH6.8> 

標準製剤の平均溶出率が60％(15分)及び85％(30分)付近の２時点において、試験製剤の平均溶

出率は標準製剤の平均溶出率±15％の範囲にあった。 
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<50rpm：水> 

標準製剤の平均溶出率が60％(15分)及び85％(30分)付近の２時点において、試験製剤の平均溶

出率は標準製剤の平均溶出率±15％の範囲にあった。 

<100rpm：pH4.0> 

15分において、試験製剤の平均溶出率は標準製剤の平均溶出率±15％の範囲にあった。 

 

以上の結果より、両製剤の溶出挙動は類似していると判断した。 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

10．容器・包装 ··········································································  

1)注意が必要な容器・包装、外観が特殊な容器・包装に関する情報  

該当資料なし 

 

2)包装 

22. 包装 

ＰＴＰ[乾燥剤入り]：56錠(14錠×4)、140錠(14錠×10) 

＜50rpm：ｐＨ１．２＞ ＜50rpm：ｐＨ４．０＞
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( ：判定基準の適合範囲) 

      

＜100rpm：ｐＨ４．０＞
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3)予備容量  

該当しない 

 

4)容器の材質 

ＰＴＰ：[ＰＴＰシート]ポリ塩化ビニルフィルム、アルミ箔 

[ピロー]アルミ袋、乾燥剤 

 

 

11．別途提供される資材類 ··································································  

該当しない 

 

 

12．その他 ···············································································  

該当資料なし 
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Ⅴ．治療に関する項目 

 

１．効能又は効果 ·········································································  

4. 効能又は効果 

〇手術不能又は再発乳癌 

〇結腸・直腸癌 

〇胃癌 

 

 

２．効能又は効果に関連する注意 ····························································  

5. 効能又は効果に関連する注意 

〈手術不能又は再発乳癌〉 

5.1 本剤の術後補助化学療法における有効性及び安全性は確立していない。 
5.2 単剤投与を行う場合には、アントラサイクリン系抗悪性腫瘍剤を含む化学療法の増悪

若しくは再発例に限る。 
5.3 併用療法に関して、初回化学療法における有効性及び安全性は確立していない。 

 

 

３．用法及び用量 ·········································································  

1)用法及び用量の解説 

6. 用法及び用量 

手術不能又は再発乳癌にはＡ法又はＢ法を使用し、ラパチニブトシル酸塩水和物と併用す

る場合にはＣ法を使用する。結腸・直腸癌における補助化学療法にはＢ法を使用し、オキ

サリプラチンと併用する場合にはＣ法を使用する。治癒切除不能な進行・再発の結腸・直

腸癌には他の抗悪性腫瘍剤との併用でＣ法又はＥ法を使用する。直腸癌における補助化学

療法で放射線照射と併用する場合にはＤ法を使用する。胃癌には白金製剤との併用でＣ法

を使用する。 
 
Ａ法：体表面積にあわせて次の投与量を朝食後と夕食後30分以内に１日２回、21日間連日

経口投与し、その後７日間休薬する。 

これを１コースとして投与を繰り返す。 
体表面積 １回用量 

1.31m2未満 900mg 

1.31m2以上1.64m2未満 1,200mg 

1.64m2以上 1,500mg 

Ｂ法：体表面積にあわせて次の投与量を朝食後と夕食後30分以内に１日２回、14日間連日

経口投与し、その後７日間休薬する。 

これを１コースとして投与を繰り返す。なお、患者の状態により適宜減量する。 

体表面積 １回用量 

1.33m2未満 1,500mg 

1.33m2以上1.57m2未満 1,800mg 

1.57m2以上1.81m2未満 2,100mg 

1.81m2以上 2,400mg 
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Ｃ法：体表面積にあわせて次の投与量を朝食後と夕食後 30分以内に１日２回、14日間連

日経口投与し、その後７日間休薬する。 

これを１コースとして投与を繰り返す。なお、患者の状態により適宜減量する。 
体表面積 １回用量 

1.36m2未満 1,200mg 

1.36m2以上 1.66m2未満 1,500mg 

1.66m2以上 1.96m2未満 1,800mg 

1.96m2以上 2,100mg 

Ｄ法：体表面積にあわせて次の投与量を朝食後と夕食後 30 分以内に１日２回、５日間連

日経口投与し、その後２日間休薬する。 

これを繰り返す。なお、患者の状態により適宜減量する。 

体表面積 １回用量 

1.31m2未満 900mg 

1.31m2以上 1.64m2未満 1,200mg 

1.64m2以上 1,500mg 

Ｅ法：体表面積にあわせて次の投与量を朝食後と夕食後 30分以内に１日２回、14日間連

日経口投与し、その後７日間休薬する。 

これを１コースとして投与を繰り返す。なお、患者の状態により適宜減量する。 

体表面積 １回用量 

1.31m2未満 900mg 

1.31m2以上 1.69m2未満 1,200mg 

1.69m2以上 2.07m2未満 1,500mg 

2.07m2以上 1,800mg 
 

 

2)用法及び用量の設定経緯・根拠 

該当資料なし 

 

 

４．用法及び用量に関連する注意 ····························································  

7. 用法及び用量に関連する注意 

〈効能共通〉 

7.1 各用法の開始用量(１回用量)は以下の体表面積あたりの用量から算出している。 
・Ａ法：825mg/m2 

・Ｂ法：1,250mg/m2 

・Ｃ法：1,000mg/m2 

・Ｄ法：825mg/m2 

・Ｅ法：800mg/m2 

7.2 休薬・減量について 
7.2.1 Ｂ法及びＣ法において副作用が発現した場合には、以下の規定を参考にして休薬・減

量を行うこと。なお、胃癌における術後補助化学療法においてＧｒａｄｅ２の非血液毒性が発

現した場合には、以下のＧｒａｄｅ３の休薬・減量規定を参考にして休薬・減量を考慮するこ

と。 
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休薬・減量の規定 

ＮＣＩによる毒性の 

Ｇｒａｄｅ判定注） 
治療期間中の処置 治療再開時の投与量 

Ｇｒａｄｅ１ 休薬・減量不要 減量不要 

Ｇｒａｄｅ２  初回発現 

２回目発現 

３回目発現 

４回目発現 

Ｇｒａｄｅ０-１に軽快するまで休薬 

Ｇｒａｄｅ０-１に軽快するまで休薬 

Ｇｒａｄｅ０-１に軽快するまで休薬 

投与中止・再投与不可 

減量不要 

減量段階１ 

減量段階２ 

－ 

Ｇｒａｄｅ３  初回発現 

２回目発現 

３回目発現 

Ｇｒａｄｅ０-１に軽快するまで休薬 

Ｇｒａｄｅ０-１に軽快するまで休薬 

投与中止・再投与不可 

減量段階１ 

減量段階２ 

－ 

Ｇｒａｄｅ４ 初回発現 

投与中止・再投与不可 

あるいは治療継続が患者にとって望ま

しいと判定された場合は、Ｇｒａｄｅ０-１

に軽快するまで投与中断 

減量段階２ 

 

上記の休薬・減量の規定に応じて減量を行う際、以下の用量を参考にすること。 

・1,250mg/m2相当量で投与を開始した場合の減量時の投与量 

体表面積 
１回用量 

減量段階１ 減量段階２ 

1.13m2未満 900mg 
600mg 

1.13m2以上 1.21m2未満 
1,200mg 

1.21m2以上 1.45m2未満 
900mg 

1.45m2以上 1.69m2未満 
1,500mg 

1.69m2以上 1.77m2未満 
1,200mg 

1.77m2以上 1,800mg 

・1,000mg/m2相当量で投与を開始した場合の減量時の投与量 

体表面積 
１回用量 

減量段階１ 減量段階２ 

1.41m2未満 900mg 
600mg 

1.41m2以上 1.51m2未満 
1,200mg 

1.51m2以上 1.81m2未満 
900mg 

1.81m2以上 2.11m2未満 
1,500mg 

2.11m2以上 1,200mg 

7.2.2 一旦減量した後に増量は行わないこと。 

 

注)Ｂ法による国内臨床試験においてはＮＣＩ-ＣＴＣ(Ｖｅｒ.2.0)によりＧｒａｄｅを判定した。手

足症候群は以下の判定基準に従った。また、Ｃ法による国内臨床試験においては手足

症候群も含めてＣＴＣＡＥ ｖ3.0又はＣＴＣＡＥ ｖ4.03によりＧｒａｄｅを判定した。 

Ｇｒａｄｅ 臨床領域 機能領域 

１ 
しびれ、皮膚知覚過敏、ヒリヒリ・チク

チク感、無痛性腫脹、無痛性紅斑 

日常生活に制限を受けることはな

い症状 

２ 腫脹を伴う有痛性皮膚紅斑 日常生活に制限を受ける症状 

３ 湿性落屑、潰瘍、水疱、強い痛み 日常生活を遂行できない症状 

該当する症状のＧｒａｄｅが両基準(臨床領域、機能領域)で一致しない場合は、より適切と

判断できるＧｒａｄｅを採用する 

<治癒切除不能な進行・再発の結腸・直腸癌> 

7.3 本剤と併用する他の抗悪性腫瘍剤は、｢17.臨床成績｣の項の内容を熟知し、国内外の最

新のガイドライン等を参考にした上で、患者の状態やがん化学療法歴に応じて選択する

こと｡[17.1.9-17.1.11参照] 



Ⅴ．治療に関する項目 

- 14 - 

<胃癌における術後補助化学療法> 

7.4 本剤と併用する他の抗悪性腫瘍剤は、｢17.臨床成績｣の項の内容を熟知した上で、患者

の状態やがん化学療法歴に応じて選択すること｡[17.1.12参照] 

<結腸癌及び胃癌における術後補助化学療法> 

7.5 投与期間が８コースを超えた場合の有効性及び安全性は確立していない。 
 

 

５．臨床成績 ·············································································  

カペシタビン製剤の臨床試験成績が以下のとおり報告されている。 

 

1)臨床データパッケージ 

該当資料なし 

 

2)臨床薬理試験 

〈治癒切除不能な進行・再発の結腸・直腸癌〉 

17.1.9 国内第Ⅰ/Ⅱ相臨床試験 

進行・転移性結腸・直腸癌患者を対象にＸＥＬＯＸ療法(本剤とオキサリプラチン併用)、 

ＸＥＬＯＸ＋ＢＶ療法(ＸＥＬＯＸ療法とベバシズマブ併用)を行う試験を実施した(本剤：

1,000mg/m2 １日２回、14日間投与・７日間休薬)。進行・転移性結腸・直腸癌患者に対す

るＸＥＬＯＸ療法の奏効率は66.7％(4/6)であり、ＸＥＬＯＸ＋ＢＶ療法の奏効率は71.9％

(41/57)であった。また、ＸＥＬＯＸ＋ＢＶ療法の無増悪生存期間(ＰＦＳ)の中央値は336.0日

(95％信頼区間：293-380日)であった。 

副作用はＸＥＬＯＸ療法では6/6例(100.0％)、ＸＥＬＯＸ＋ＢＶ療法では58/58例(100.0％)に発

現した。主な副作用は、ＸＥＬＯＸ療法では悪心６例(100.0％)、末梢性感覚ニューロパシー

６例(100.0％)、食欲不振５例(83.3％)、下痢４例(66.7％)、手足症候群４例(66.7％)、疲

労４例(66.7％)、発疹３例(50.0％)、好中球数減少３例(50.0％)、しゃっくり３例(50.0％)

等であり、ＸＥＬＯＸ+ＢＶ療法では末梢性感覚ニューロパシー54例(93.1％)、食欲不振50例

(86.2％)、疲労48例(82.8％)、手足症候群44例(75.9％)、悪心43例(74.1％)、色素沈着障

害34例(58.6％)、下痢32例(55.2％)、口内炎31例(53.4％)、好中球数減少29例(50.0％)等

であった｡[7.3参照] 

 

3)用量反応探索試験 

〈手術不能又は再発乳癌〉 

17.1.1 国内前期第Ⅱ相臨床試験 

前治療１レジメンまでの進行・再発乳癌患者に本剤を投与する試験を実施した(１日

1,657mg/m2を２回に分割、21 日間投与・７日間休薬)。有効性解析対象例 22例に対する奏

効率は 45.5％(10/22)であった９)。副作用は 19/23例(82.6％)に発現した。主な副作用は、

総ビリルビン上昇 10 例(43.5％)、赤血球減少 10例(43.5％)、皮膚色素沈着７例(30.4％)、

ＬＤＨ上昇７例(30.4％)、白血球減少７例(30.4％)等であった。 
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4)検証的試験 

(1)有効性検証試験 

〈結腸癌における術後補助化学療法〉 

17.1.7 海外第Ⅲ相臨床試験 

外科的切除が実施されたＤｕｋｅｓ Ｃの結腸癌患者(1,987例)を対象に、フルオロウラシル・

ホリナート療法(５-ＦＵ/ＬＶ療法、Ｍａｙｏレジメン注１))又は本剤を単独投与する試験を実施

した(本剤：1,250mg/m2 １日２回、14日間投与・７日間休薬)。その結果、無病生存期間、

無再発生存期間、全生存期間において、本剤の５-ＦＵ/ＬＶ療法に対する非劣性が確認され

た10,11)。 

副作用は本剤群では868/995例(87.2％)に発現した。主な副作用は、手足症候群594例

(59.7％)、下痢458例(46.0％)、悪心326例(32.8％)等であった(カットオフ日：2004年４月

１日)。 

注１)本試験における５-ＦＵ/ＬＶ療法は国内で承認されているレボホリナート・フルオロウラシ

ル療法及びレボホリナート・フルオロウラシル持続静注併用療法の用法・用量とは異なる。 

17.1.8 海外第Ⅲ相臨床試験 

外科的切除が実施されたＤｕｋｅｓ Ｃの結腸癌患者(1,886例)を対象に、フルオロウラシル・

ホリナート療法(５-ＦＵ/ＬＶ療法、Ｍａｙｏレジメン注１)又はＲｏｓｗｅｌｌ Ｐａｒｋレジメン)又は 

ＸＥＬＯＸ療法(本剤とオキサリプラチン併用)を行う試験を実施した(本剤：1,000mg/m2  

１日２回、14日間投与・７日間休薬)。その結果、無病生存期間においてＸＥＬＯＸ療法の 

５-ＦＵ/ＬＶ療法に対する優越性が確認された12)。 

副作用はＸＥＬＯＸ療法では921/938例(98％)に発現した。主な副作用は、神経毒性730例

(78％)、悪心618例(66％)、下痢564例(60％)、嘔吐406例(43％)、疲労325例(35％)、手足

症候群273例(29％)等であった13)。 

〈治癒切除不能な進行・再発の結腸・直腸癌〉 

17.1.10 海外第Ⅲ相臨床試験 

転移性結腸・直腸癌患者2,035例を対象に、オキサリプラチン・フルオロウラシル・ホリナ

ート療法(ＦＯＬＦＯＸ４療法)、ＦＯＬＦＯＸ４療法＋プラセボ(Ｐ)、ＦＯＬＦＯＸ４＋ベバシズマ

ブ(ＢＶ)療法、ＸＥＬＯＸ療法、ＸＥＬＯＸ療法＋Ｐ、ＸＥＬＯＸ＋ＢＶ療法を行う試験を実施した(本

剤：1,000mg/m2 １日２回、14日間投与・７日間休薬)。無増悪生存期間(ＰＦＳ)を主要評価

項目、全生存期間(ＯＳ)を副次的評価項目とした。その結果、ＦＯＬＦＯＸ４療法に対するＸＥ

ＬＯＸ療法の非劣性が主要解析及び副次的解析で認められた。 
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ＦＯＬＦＯＸ４療法に対するＸＥＬＯＸ療法の非劣性解析結果 

主 要 解 析 

評価注２) 

項目 

ＦＯＬＦＯＸ４/ＦＯＬＦＯＸ４

＋Ｐ/ＦＯＬＦＯＸ４＋ＢＶ 

(Ｎ＝937) 

ＸＥＬＯＸ/ＸＥＬＯＸ＋Ｐ/ 

ＸＥＬＯＸ＋ＢＶ 

(Ｎ＝967) 

ハザード比 

(97.5％ＣＩ) 

中央値(日) 中央値(日) 

ＰＦＳ 259.0 241.0 
1.05 

(0.94；1.18) 

ＯＳ 594.0注３) 600.0 
1.00 

(0.88；1.13) 

副 次 的 解 析 

評価注２) 

項目 

ＦＯＬＦＯＸ４/ＦＯＬＦＯＸ４ 

＋Ｐ(Ｎ＝620) 

ＸＥＬＯＸ/ＸＥＬＯＸ＋Ｐ 

(Ｎ＝630) 
ハザード比 

(97.5％ＣＩ) 
中央値(日) 中央値(日) 

ＰＦＳ 241.0 220.0 
1.06 

(0.92；1.22) 

ＯＳ 565.0注４) 572.0 
1.01 

(0.87；1.17) 

注２)ＰＦＳカットオフ日：2006年１月31日、ＯＳカットオフ日：2007年１月31日 

注３)解析対象集団の例数は939例 

注４)解析対象集団の例数は622例 

また、化学療法(ＦＯＬＦＯＸ４＋Ｐ/ＸＥＬＯＸ＋Ｐ)に対する化学療法＋ＢＶ療法の優越性が主要

解析で認められ、ＸＥＬＯＸ療法に対するＸＥＬＯＸ＋ＢＶ療法の優越性が副次的解析で認めら

れた。 

 

化学療法に対する化学療法＋ＢＶ療法及びＸＥＬＯＸ療法に対するＸＥＬＯＸ＋ＢＶ療法の優越性

解析結果 

主 要 解 析 

評価注２) 

項目 

ＦＯＬＦＯＸ４＋Ｐ/ 

ＸＥＬＯＸ＋Ｐ 

(Ｎ＝701) 

ＦＯＬＦＯＸ４＋ＢＶ/ 

ＸＥＬＯＸ＋ＢＶ 

(Ｎ＝699) 

ハザード比 

Ｐ値(ｌｏｇ-ｒａｎｋ ｔｅｓｔ) 

中央値(日) 中央値(日) 

ＰＦＳ 244.0 285.0 
0.83 

Ｐ＝0.0023 

ＯＳ 606.0 646.0 
0.89 

Ｐ＝0.0769 

副 次 的 解 析 

評価注２) 

項目 

ＸＥＬＯＸ＋Ｐ 

(Ｎ＝350) 

ＸＥＬＯＸ＋ＢＶ 

(Ｎ＝350) 
ハザード比 

Ｐ値(ｌｏｇ-ｒａｎｋ ｔｅｓｔ) 
中央値(日) 中央値(日) 

ＰＦＳ 225.0 282.0 
0.77 

Ｐ＝0.0026 

ＯＳ 584.0 650.0 
0.84 

Ｐ＝0.0698 

副作用はＸＥＬＯＸ療法(ＸＥＬＯＸ療法、ＸＥＬＯＸ療法＋Ｐ)では642/655例(98.0％)、ＸＥＬＯＸ

＋ＢＶ療法では349/353例(98.9％)に発現した。主な副作用は、ＸＥＬＯＸ療法では下痢414例

(63.2％)、悪心395例(60.3％)、嘔吐262例(40.0％)、錯感覚240例(36.6％)、疲労238例

(36.3％)、手足症候群198例(30.2％)等であり、ＸＥＬＯＸ＋ＢＶ療法では悪心226例(64.0％)、

下痢220例(62.3％)、嘔吐157例(44.5％)、手足症候群139例(39.4％)、錯感覚131例(37.1％)、

疲労127例(36.0％)等であった(カットオフ日：2006年１月31日)｡[7.3 参照] 



Ⅴ．治療に関する項目 

- 17 - 

17.1.11 海外第Ⅲ相臨床試験 

イリノテカン・フルオロウラシル・ホリナート療法の治療歴がある転移性結腸・直腸癌患

者627例を対象に、オキサリプラチン・フルオロウラシル・ホリナート療法(ＦＯＬＦＯＸ４療

法)とＸＥＬＯＸ療法を比較する試験を実施した(本剤：1,000mg/m2 １日２回、14日間投与・

７日間休薬)。無増悪生存期間(ＰＦＳ)を主要評価項目、全生存期間(ＯＳ)を副次的評価項目

とした。その結果、ＦＯＬＦＯＸ４療法に対するＸＥＬＯＸ療法の非劣性が認められた。 

ＦＯＬＦＯＸ４療法に対するＸＥＬＯＸ療法の非劣性解析結果 

評価注５) 

項目 

ＦＯＬＦＯＸ４ 

(Ｎ＝252) 

ＸＥＬＯＸ 

(Ｎ＝251) 
ハザード比 

(95％ＣＩ) 
中央値(日) 中央値(日) 

ＰＦＳ 168.0 154.0 1.03(0.87；1.24) 

ＯＳ 402.0 393.0注６) 1.05(0.88；1.27) 

注５)ＰＦＳカットオフ日：2006年８月31日、ＯＳカットオフ日：2007年２月28日 

注６)解析対象集団の例数は252例 

副作用はＸＥＬＯＸ療法では302/311例(97.1％)に発現した。主な副作用は、悪心181例

(58.2％)、下痢169例(54.3％)、嘔吐131例(42.1％)、疲労113例(36.3％)、錯感覚103例

(33.1％)等であった(カットオフ日：2006年８月31日)｡[7.3 参照] 

〈胃癌における術後補助化学療法〉 

17.1.12 海外第Ⅲ相臨床試験 

外科的切除が実施されたＳｔａｇｅⅡ/Ⅲの胃癌患者(1,035例)を対象に、経過観察とＸＥＬＯＸ

療法(本剤とオキサリプラチン併用)を比較する試験を実施した(本剤：1,000mg/m2 １日２

回、14日間投与・７日間休薬)。無病生存期間を主要評価項目、全生存期間を副次的評価項

目とした。その結果、経過観察に対するＸＥＬＯＸ療法の優越性が認められた14,15)。 

無病生存期間のＫａｐｌａｎ-Ｍｅｉｅｒ曲線 

 

 

 

 

 

 

 

 

 
 

カットオフ日：2010年9月24日 

 

全生存期間のＫａｐｌａｎ-Ｍｅｉｅｒ曲線 

 

 

 

 

 

 

 

 

 
 

カットオフ日：2012年11月22日 

副作用はＸＥＬＯＸ療法では488/496例(98.4％)に発現した。主な副作用は、悪心326例

(65.7％)、好中球減少症300例(60.5％)、食欲減退292例(58.9％)、末梢性ニューロパチー

276例(55.6％)、下痢230例(46.4％)、嘔吐189例(38.1％)、疲労152例(30.6％)等であった(カ

ットオフ日：2010年９月24日)｡[7.4 参照] 
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(2)安全性試験 

該当資料なし 

 

5)患者・病態別試験 

〈手術不能又は再発乳癌〉 

17.1.2 国内後期第Ⅱ相臨床試験 

前治療１レジメンまでの進行・再発乳癌患者に本剤を投与する試験を実施した(１日

1,657mg/m2を２回に分割、21日間投与・７日間休薬)。有効性解析対象例46例に対する奏効

率は28.3％(13/46)であった16)。副作用は50/50例(100.0％)に発現した。主な副作用は、手

足症候群33例(66.0％)、赤血球減少26例(52.0％)、白血球減少25例(50.0％)、リンパ球減

少25例(50.0％)、顆粒球減少19例(38.0％)、ビリルビン値上昇17例(34.0％)等であった。 

17.1.3 国内後期第Ⅱ相臨床試験 

ドセタキセル無効の進行・再発乳癌患者に本剤を投与する試験を実施した(１日1,657mg/m2

を２回に分割、21日間投与・７日間休薬)。有効性解析対象例55例に対する奏効率は20.0％

(11/55)であった17)。副作用は58/60例(96.7％)に発現した。主な副作用は、手足症候群36

例(60.0％)、ＡＳＴ上昇29例(48.3％)、リンパ球減少26例(43.3％)、ＬＤＨ上昇26例(43.3％)、

赤血球減少25例(41.7％)、食欲不振24例(40.0％)、悪心22例(36.7％)、Ａｌ-Ｐ上昇18例

(30.0％)、白血球減少18例(30.0％)、ビリルビン値上昇18例(30.0％)、顆粒球減少18例

(30.0％)等であった。 

17.1.4 国内第Ⅱ相臨床試験 

タキサン系薬剤(パクリタキセル又はドセタキセル)無効の進行・再発乳癌患者に本剤を投

与する試験を実施した(１日2,500mg/m2を２回に分割、14日間投与・７日間休薬)。有効性

解析対象例32例に対する奏効率は21.9％(7/32)であった18)。副作用は35/35例(100.0％)に

発現した。主な副作用は、手足症候群29例(82.9％)、悪心19例(54.3％)、食欲不振18例

(51.4％)、口内炎16例(45.7％)、下痢14例(40.0％)、嘔吐11例(31.4％)等であった。 

17.1.5 海外第Ⅱ相臨床試験 

パクリタキセル無効の進行・再発乳癌患者に本剤を投与する試験を実施した(１日

2,510mg/m2を２回に分割、14日間投与・７日間休薬)。有効性解析対象例135例に対する奏

効率は20.0％(27/135)であった19,20)。副作用は150/162例(92.6％)に発現した。主な副作用

は、手足症候群91例(56.2％)、下痢88例(54.3％)、悪心84例(51.9％)、嘔吐60例(37.0％)、

疲労59例(36.4％)等であった。 

17.1.6 海外第Ⅱ相臨床試験 

パクリタキセル又はドセタキセル無効の進行・再発乳癌患者に本剤を投与する試験を実施

した(１日2,510mg/m2を２回に分割、14日間投与・７日間休薬)。有効性解析対象例69例に

対する奏効率は24.6％(17/69)であった21)。副作用は66/74例(89.2％)に発現した。主な副

作用は、手足症候群46例(62.2％)、下痢43例(58.1％)、悪心41例(55.4％)、嘔吐27例

(36.5％)、口内炎25例(33.8％)等であった。 

 

6)治療的使用 

(1)使用成績調査(一般使用成績調査、特定使用成績調査、使用成績比較調査)、製造販売後データ

ベース調査、製造販売後臨床試験の内容 

該当資料なし 

 

(2)承認条件として実施予定の内容又は実施した調査・試験の概要 

該当しない 

 

7)その他 

該当資料なし 
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Ⅵ．薬効薬理に関する項目 

 

１．薬理学的に関連ある化合物又は化合物群 ··················································  

ＴＭＰ合成阻害作用(フッ化ピリミジン系)：ドキシフルリジン、テガフール22) 

 

 

２．薬理作用 ·············································································  

カペシタビンの薬理作用について以下のとおり報告されている。 

 

1)作用部位・作用機序 

18.1 作用機序 

本薬は消化管より未変化体のまま吸収され、肝臓でカルボキシルエステラーゼにより 

５'-ＤＦＣＲに代謝される。次に主として肝臓や腫瘍組織に存在するシチジンデアミナー

ゼにより５'-ＤＦＵＲに変換される。更に、腫瘍組織に高レベルで存在するチミジンホス

ホリラーゼにより活性体である５-ＦＵに変換され抗腫瘍効果を発揮する23）。５-ＦＵは 

ＦｄＵＭＰに代謝され、チミジル酸合成酵素及び５,10-メチレンテトラヒドロ葉酸と不活性

複合体を形成する。その結果チミジル酸合成を抑制することにより、ＤＮＡ合成を阻害す

る。また､５-ＦＵはＦＵＴＰに代謝され、ＵＴＰの代わりにＲＮＡに取り込まれてＦ-ＲＮＡを生

成し、リボソームＲＮＡ及びメッセンジャーＲＮＡの機能を障害すると考えられている24）｡ 

 

2)薬効を裏付ける試験成績 

18.2 抗腫瘍効果 

可移植性ヒト乳癌(ＺＲ-75-１、ＭＣＦ-７、ＭＡＸＦ401、ＭＸ-１)、ヒト結腸癌(ＣＸＦ280、

ＨＣＴ116、ＬｏＶｏ、ＣＯＬＯ205)及びヒト胃癌(ＭＫＮ28、ＭＫＮ45、ＧＸＦ97)担癌ヌードマ

ウスに対して抗腫瘍効果が認められた25）。また、他の抗悪性腫瘍剤との併用により、抗腫

瘍効果の増強が認められた26,27）。 

 

ヒト大腸癌細胞株担癌マウスモデルに対して、カぺシタビン錠300mg｢サワイ｣および標準製剤

を経口投与し、抗腫瘍効果および体重への影響を確認した｡２) 

両製剤をカペシタビンとして200、400、600mg/kgで10日間連続経口投与し、推定腫瘍体積の経

日的変化および最終投与後の腫瘍重量と体重を比較した。(図１、２および表１) 

その結果、両製剤は用量依存的かつ有意な抗腫瘍効果を同様に示した。また、両製剤とも連続

投与による体重への影響は認められなかった。 
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図１ 推定腫瘍体積の経日的変化 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

図２ 腫瘍重量の比較 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

表１ 腫瘍重量および体重への影響 
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カぺシタビン錠 300mg｢サワイ｣ 標準製剤 

*** 
*** 

* 

*** *** 

** 

◇：コントロール (Ｎ＝20) 

○：カペシタビン錠 300mg｢サワイ｣ 200mg/kg (Ｎ＝19) 

△：カペシタビン錠 300mg｢サワイ｣ 400mg/kg (Ｎ＝19) 

□：カペシタビン錠 300mg｢サワイ｣ 600mg/kg (Ｎ＝20) 

●：標準製剤 200mg/kg (Ｎ＝18) 

▲：標準製剤 400mg/kg (Ｎ＝19) 

■：標準製剤 600mg/kg (Ｎ＝20) 

各数値は平均値±標準偏差を示す 

***：p＜0.0005 対コントロール 

各数値は平均値±標準偏差を示す 

*：p＜0.025 対コントロール 

**：p＜0.005 対コントロール 

***：p＜0.0005 対コントロール 

平均値±標準偏差 
１)薬剤投与群の腫瘍重量/コントロール群の腫瘍重量×100 

２)Ｔ/Ｃ値(％)≦42％ 

３)多重比較検定、有意水準α=0.025 対コントロール 

４)ｔ検定、有意水準α=0.05 対標準製剤 

群
用量

(mg/kg) Ｔ/Ｃ値(％)1) 有効性2) 用量反応性
3)

(p値)
製剤間差

4)

(p値)

コントロール 368.9 ± 174.0 21.35 ± 1.20

200 213.3 ± 132.4 57.8 21.37 ± 1.08 n.s.

400 144.9 ± 73.5 39.3 有効 21.58 ± 1.40

600 94.1 ± 66.0 25.5 有効 21.39 ± 1.28

200 235.6 ± 124.8 63.9 21.15 ± 0.90 n.s. 0.510

400 120.3 ± 75.4 32.6 有効 20.91 ± 1.21 0.119

600 80.7 ± 88.5 21.9 有効 21.38 ± 1.46 0.985

腫瘍重量(mg) 体重(g)

標準製剤

カペシタビン錠
300mg｢サワイ｣
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3)作用発現時間・持続時間 

該当資料なし 
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Ⅶ．薬物動態に関する項目 

 

カペシタビン製剤の薬物動態について以下のとおり報告されている。 

 

１．血中濃度の推移 ·······································································  

1)治療上有効な血中濃度 

該当資料なし 

 

2)臨床試験で確認された血中濃度 

16.1.1 Ａ法で投与した場合の血漿中濃度 

固形癌患者12名にカペシタビン829mg/m2注１)を食後に単回経口投与したとき、カペシタビ

ン、５'-ＤＦＣＲ、５'-ＤＦＵＲ及び５-ＦＵは、投与後1.1～1.3時間でＣｍａｘに到達し、半減期

0.4～0.8時間で減少した。５-ＦＵのＡＵＣｌａｓｔは、５'-ＤＦＵＲの約1/20であった28)。 

Ａ法で投与した場合の薬物動態パラメータの比較(ｎ=12) 

化合物 
Ｔｍａｘ 

(h) 

Ｃｍａｘ 

(μg/mL) 

ＡＵＣｌａｓｔ 

(μg･h/mL) 

ｔ1/2 

(h) 

カペシタビン 1.1±0.7 4.85±3.74 4.77±2.51 0.42±0.70 

５'-ＤＦＣＲ 1.3±0.7 5.35±3.04 9.63±4.25 0.79±0.19 

５'-ＤＦＵＲ 1.3±0.7 4.33±2.09 6.96±1.66 0.67±0.11 

５-ＦＵ 1.3±0.7 0.25±0.18 0.39±0.20 0.69±0.17 

ｍｅａｎ±ＳＤ 

また固形癌患者16名に251～1,255mg/m2注１)の投与量で、カペシタビン及び各代謝物のＣｍａｘ、

ＡＵＣｌａｓｔは投与量に比例して増加し、初回投与後のカペシタビン及び各代謝物の体内動態

は線形性を示すことが示唆された29)。 

注１)承認された用法・用量は体表面積にあわせてＡ法及びＤ法では１回900～1,500mgを、

Ｂ法では１回1,500～2,400mgを、Ｃ法では１回1,200～2,100mgを、Ｅ法では１回900

～1,800mgを１日２回である。 

16.1.2 Ｂ法で投与した場合の血漿中濃度 

結腸・直腸癌患者20名にカペシタビン1,250mg/m2を食後１日２回連日経口投与したときの

投与１日目注２)のカペシタビン、５'-ＤＦＣＲ、５'-ＤＦＵＲ及び５-ＦＵの血漿中濃度は、投

与後1.7～2.3時間でＣｍａｘに到達し、半減期0.55～0.81時間で減少した。投与１日目の 

５-ＦＵのＡＵＣｌａｓｔは、５'-ＤＦＵＲの約1/30であった。投与14日目の薬物動態パラメータは

５-ＦＵを除き、初回投与後の値とほぼ同様であった30,31)。 

注２)投与１日目は1,250mg/m2を朝食後に１日１回経口投与した。 

Ｂ法で投与した場合の薬物動態パラメータの比較 

化合物 
Ｃｍａｘ(μg/mL) ＡＵＣｌａｓｔ(μg･h/mL) ｎ 

１日目 14日目 １日目 14日目 １日目 14日目 

カペシタビン 4.80±1.75 4.19±2.55 6.91±2.40 6.14±1.92 20 19 

５’-ＤＦＣＲ 5.95±2.50 5.20±1.90 15.1±4.31 14.1±4.58 20 19 

５’-ＤＦＵＲ 6.02±2.49 6.59±2.83 12.8±3.74 13.0±3.31 20 19 

５-ＦＵ 0.22±0.12 0.38±0.21 0.45±0.18 0.71±0.23 20 19 

ｍｅａｎ±ＳＤ 
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＜生物学的同等性試験＞32,33) 

【未変化体】 

通知等 
｢後発医薬品の生物学的同等性試験ガイドライン｣： 

平成24年２月29日 薬食審査発0229第10号 

採血時点 ０、0.17、0.33、0.5、0.75、１、1.5、２、2.5、３、４hr 

休薬期間 ２日間 

測定方法 ＬＣ/ＭＳ法 

試験製剤 カペシタビン錠300mg｢サワイ｣ 

標準製剤 ゼローダ錠300 

 

カペシタビン錠300mg｢サワイ｣と標準製剤を男女癌患者[結腸・直腸癌患者]にそれぞれ１錠(カ

ペシタビンとして300mg)空腹時単回経口投与(クロスオーバー法)し、血漿中カペシタビン濃度

を測定した。得られた薬物動態パラメータ(ＡＵＣ、Ｃｍａｘ)について90％信頼区間法にて統計解

析を行った結果、ｌｏｇ(0.80)～ｌｏｇ(1.25)の範囲内であり、両剤の生物学的同等性が確認された。 
 

 

各製剤１錠投与時の薬物動態パラメータ 

 
Ｃｍａｘ 

(ng/mL) 
Ｔｍａｘ 

(hr) 
Ｔ1/2 

(hr) 
ＡＵＣt 

(ng･hr/mL) 
カペシタビン錠300mg 

｢サワイ｣ 
1386±787 0.6±0.5 0.5±0.2※ 745±221 

ゼローダ錠300 1308±612 0.7±0.4 0.5±0.1 758±236 

(Ｍｅａｎ±Ｓ.Ｄ. , ｎ=43(※ｎ=42)) 

 

 
 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 対数値の平均値の差 対数値の平均値の差の90％信頼区間 

ＡＵＣt ｌｏｇ(0.99) ｌｏｇ(0.93)～ｌｏｇ(1.04) 

Ｃｍａｘ ｌｏｇ(0.99) ｌｏｇ(0.84)～ｌｏｇ(1.18) 
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【活性代謝物】 
通知等 

(参考) 

｢後発医薬品の生物学的同等性試験ガイドライン｣： 

平成24年２月29日 薬食審査発0229第10号 

採血時点 ０、0.17、0.33、0.5、0.75、１、1.5、２、2.5、３、４hr 

休薬期間 ２日間 

測定方法 ＬＣ/ＭＳ法 

試験製剤 カペシタビン錠300mg｢サワイ｣ 

標準製剤 ゼローダ錠300 
 

カペシタビン錠300mg｢サワイ｣と標準製剤を男女癌患者[結腸・直腸癌患者]にそれぞれ１錠(カ

ペシタビンとして300mg)空腹時単回経口投与(クロスオーバー法)し、血漿中フルオロウラシル

濃度を測定した。得られた薬物動態パラメータ(ＡＵＣ、Ｃｍａｘ)について対数値の平均値の差の

90％信頼区間を求めた結果、いずれもｌｏｇ(0.80)～ｌｏｇ(1.25)の範囲内であった。 
 

 

各製剤１錠投与時の薬物動態パラメータ 

 
Ｃｍａｘ 

(ng/mL) 
Ｔｍａｘ 

(hr) 
Ｔ1/2 

(hr) 
ＡＵＣt 

(ng･hr/mL) 
カペシタビン錠300mg 

｢サワイ｣ 
55.9±32.2 0.8±0.6 0.7±0.1※ 48.0±15.7 

ゼローダ錠300 53.0±33.1 0.7±0.4 0.7±0.1 47.3±16.4 

(Ｍｅａｎ±Ｓ.Ｄ. , ｎ=43(※ｎ=42)) 

 

 
 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 対数値の平均値の差 対数値の平均値の差の90％信頼区間 

ＡＵＣt ｌｏｇ(1.02) ｌｏｇ(0.98)～ｌｏｇ(1.06) 

Ｃｍａｘ ｌｏｇ(1.05) ｌｏｇ(0.94)～ｌｏｇ(1.17) 
 

血漿中濃度ならびにＡＵＣ、Ｃｍａｘ等のパラメータは、被験者の選択、体液の採取回数・時間等

の試験条件によって異なる可能性がある。 

 

3)中毒域 

該当資料なし 
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4)食事・併用薬の影響 

16.7 薬物相互作用 

16.7.1 ワルファリン 

固形癌患者４名にカペシタビン2,500mg/m2/日を食後１日２回、２週間経口投与、１週間

休薬を１コースとした間欠投与を３コース行う前後でそれぞれワルファリンナトリウム

20mgを経口投与した。カペシタビン投与前と比較して投与後におけるＳ-ワルファリン(光

学異性体のＳ体)のＡＵＣｉｎｆは57％、ＩＮＲは91％増加した34)(外国人データ)｡[1.3、10.2参照] 

16.7.2 その他 

ヒト肝ミクロゾーム画分を用いてカペシタビン、５'-ＤＦＣＲ、５'-ＤＦＵＲ、５-ＦＵ及び 

ＦＢＡＬの薬物代謝酵素系(ＣＹＰ１Ａ２、ＣＹＰ２Ａ６、ＣＹＰ２Ｃ９、ＣＹＰ２Ｃ１９、ＣＹＰ２Ｄ６、 

ＣＹＰ２Ｅ１、ＣＹＰ３Ａ４)への影響をｉｎ ｖｉｔｒｏで検討した。その結果、カペシタビンは臨床上

で推定される血漿中非結合型薬物濃度(約0.015mM、5.4μg/mL)の７倍に相当する濃度 

(0.1mM、約36μg/mL)では阻害は認められなかったが、130倍に相当する高濃度(２mM、約

700μg/mL)においてＣＹＰ２Ｃ９、ＣＹＰ２Ｅ１を50％近く阻害した。一方、代謝物については

薬物代謝酵素系への直接的な阻害は認められなかった35)。 

固形癌患者12名にカペシタビン1,250mg/m2を食後水酸化アルミニウム、水酸化マグネシウ

ムを含む制酸剤と併用投与したとき、カペシタビン及び５'-ＤＦＣＲのＣｍａｘは単独投与時と

比較して14～21％上昇したものの、その他の代謝物に影響は認められなかった36)(外国人

データ)。 

Ⅷ．-７．参照 

 

 

２．薬物速度論的パラメータ ·································································  

1)解析方法 

該当資料なし 

 

2)吸収速度定数 

該当資料なし 

 

3)消失速度定数 

カペシタビン錠300mg｢サワイ｣を男女癌患者[結腸・直腸癌患者]に１錠(カペシタビンとして

300mg)空腹時単回経口投与した場合の消失速度定数32,33) 

 【未 変 化 体】1.414±0.349hr-１ 

【活性代謝物】0.989±0.172hr-１ 

 

4)クリアランス 

該当資料なし 

 

5)分布容積 

該当資料なし 

 

6)その他 

該当資料なし 
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３．母集団(ポピュレーション)解析 ···························································  

1)解析方法 

該当資料なし 

 

2)パラメータ変動要因 

該当資料なし 

 

 

４．吸収 ·················································································  

消化管から速やかに吸収され、吸収率は96％以上であった｡４) 

 

 

５．分布 ·················································································  

1)血液－脳関門通過性 

該当資料なし 

 

2)血液－胎盤関門通過性 

＜参考＞動物実験で胚致死作用及び催奇形作用が報告されている。マウスにおいて、早期胚死

亡、脳室拡張、骨格変異の増加、化骨遅延(198mg/kg/日以上 反復投与)、サルにおいて、流

産、胚死亡(90mg/kg/日以上 反復投与)が報告されている。 

 

3)乳汁への移行性 

＜参考＞動物実験(マウス)において、乳汁への移行(198mg/kg 単回投与)が報告されている。 

 

4)髄液への移行性 

該当資料なし 

 

5)その他の組織への移行性 

16.3 分布 

16.3.1 組織内移行性 

マウス及びサルに14Ｃ標識カペシタビンをそれぞれ198mg/kg及び54mg/kgの用量で単回経

口投与したとき、放射能は速やかに吸収された後、体内に広く分布したが、投与後24時

間までにそのほとんどが体内より消失した。本薬の吸収、代謝、排泄に関与する消化管、

肝臓、腎臓における放射能は高かったが、放射能の脳への移行は低かった37）。妊娠マウス

に14Ｃ標識カペシタビン(198mg/kg)を単回経口投与したとき、放射能の胎児への移行が認

められた38)。 

16.3.2 腫瘍選択的５-ＦＵの生成 

ヒト結腸癌ＨＣＴ116、ＣＸＦ280及びＣＯＬＯ205株(カペシタビン感受性)担癌ヌードマウス

に本薬(経口投与)、ドキシフルリジン(５'-ＤＦＵＲ、経口投与)及び５-ＦＵ(腹腔内投与)

を等毒性用量(長期投与時の最大耐量)投与し、経時的に腫瘍組織、筋肉及び血漿中の 

５-ＦＵ量を測定した。本薬投与マウスで腫瘍組織に選択的に高濃度の５-ＦＵが検出され

た。腫瘍組織５-ＦＵ ＡＵＣは筋肉及び血漿中の５-ＦＵ ＡＵＣに比べ本薬投与でそれぞれ 

22倍及び114～209倍、５'-ＤＦＵＲ投与でそれぞれ６倍及び21～34倍高い値を示した。一

方、５-ＦＵ投与では、５-ＦＵは腫瘍組織ばかりでなく筋肉及び血漿中にも同様に分布し

た。本薬投与マウスの腫瘍組織５-ＦＵ ＡＵＣは５'-ＤＦＵＲ及び５-ＦＵ投与マウス腫瘍組

織５-ＦＵ ＡＵＣに比べ、それぞれ3.6～4.3倍及び16～35倍高い値を示した39)。 
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6)血漿蛋白結合率 

53～55％４) 

 

 

６．代謝 ·················································································  

1)代謝部位及び代謝経路 

16.4 代謝 

カペシタビンはカルボキシルエステラーゼにより５'-ＤＦＣＲに代謝され、さらにシチジ

ンデアミナーゼにより５'-ＤＦＵＲへ変換される。５'-ＤＦＵＲはピリミジンヌクレオシド

ホスホリラーゼ(ＰｙＮＰａｓｅ)(ヒトの場合チミジンホスホリラーゼ、げっ歯類の場合ウリジ

ンホスホリラーゼが関与)により５-ＦＵに変換される40)。 

 

2)代謝に関与する酵素(ＣＹＰ等)の分子種、寄与率 

該当資料なし 

 

3)初回通過効果の有無及びその割合 

該当資料なし 

 

4)代謝物の活性の有無及び活性比、存在比率 

代謝物の活性の有無：有  

Ⅶ．-１．-2)参照 

 

 

７．排泄 ·················································································  

16.5 排泄 

結腸・直腸癌患者20名にカペシタビン1,250mg/m2を経口投与したとき、投与後24時間まで

に投与量の69～80％に相当する量が尿中へ排泄された。このうち未変化体の尿中排泄率

は約３％と低値を示し、ＦＢＡＬは約50％を示した30,31)。 

固形癌患者６名に14Ｃで標識したカペシタビン水溶液2,000mgを食後単回経口投与したと

き、７日目までの尿中累積排泄率は投与量の96％に相当し、投与量のほとんどが尿中に

排泄された。尿中排泄は、大部分(平均84％)が投与後12時間以内に排泄され、約144時間

で完了した。尿中で認められたカペシタビンの代謝物は５'-ＤＦＣＲ、５'-ＤＦＵＲ、 

５-ＦＵ、ＦＵＨ２､ＦＵＰＡ及びＦＢＡＬであり、また血漿中に認められた代謝物は５'-ＤＦＣＲ、

５'-ＤＦＵＲ、５-ＦＵ、ＦＵＨ２及びＦＢＡＬであった。血漿中及び尿中における総放射能と

各化合物の合計がほぼ同様であったことから、血漿中及び尿中に未知代謝物が存在する

可能性は低いことが示唆された41)(外国人データ)。 

 

 

８．トランスポーターに関する情報 ····························································  

該当資料なし 

 

 

９．透析等による除去率 ····································································  

該当資料なし 
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10．特定の背景を有する患者 ·······························································  

16.6.1 腎機能障害患者 

固形癌患者27名の腎機能をクレアチニン・クリアランスによって、正常(＞80mL/min)、

腎機能障害軽度(51～80mL/min)、中等度(30～50mL/min)及び高度(＜30mL/min)に分類し、

カペシタビン1,255mg/m2注１)を経口投与した際のカペシタビンとその代謝物のＡＵＣｉｎｆは

以下のとおりであった42)(外国人データ)｡[2.3、9.2.2参照] 

腎機能障害度別のカペシタビン及び代謝物のＡＵＣｉｎｆ(μg･h/mL) 

化合物 

クレアチニン・クリアランス(mL/min) 

＞80 

ｎ＝６ 

51-80 

ｎ＝８ 

30-50 

ｎ＝６ 

＜30 

ｎ＝４ 

カペシタビン 6.24±2.06 5.98±3.06 7.88±4.32 7.79±4.43 

５'-ＤＦＣＲ 11.6±4.12 12.4±2.25 13.5±7.18 12.0±2.09 

５'-ＤＦＵＲ 13.7±2.62 13.8±3.57 19.4±7.16 23.4±5.38 

５-ＦＵ 0.87±0.45 0.57±0.17 0.78±0.27 1.07±0.43 

ＦＢＡＬ 39.6±14.6 42.6±12.8 73.5±28.2 142±53.2 

ｍｅａｎ±ＳＤ 

注１)承認された用法・用量は体表面積にあわせてＡ法及びＤ法では１回900～1,500mgを、Ｂ

法では１回1,500～2,400mgを、Ｃ法では１回1,200～2,100mgを、Ｅ法では１回900～

1,800mgを１日２回である。 

 

  

11．その他 ···············································································  

該当資料なし 

 



Ⅷ．安全性(使用上の注意等)に関する項目 

- 29 - 

Ⅷ．安全性(使用上の注意等)に関する項目 

 

１．警告内容とその理由 ····································································  

1. 警告 

1.1 本剤を含むがん化学療法は、緊急時に十分対応できる医療施設において、がん化学療

法に十分な知識・経験を持つ医師のもとで、本剤が適切と判断される症例についてのみ

実施すること。適応患者の選択にあたっては、本剤及び各併用薬剤の添付文書を参照し

て十分注意すること。また、治療開始に先立ち、患者又はその家族に有効性及び危険性

を十分説明し、同意を得てから投与すること。 

1.2 テガフール・ギメラシル・オテラシルカリウム配合剤との併用により、重篤な血液障

害等の副作用が発現するおそれがあるので、併用を行わないこと。［2.2 、8.1、10.1 参

照］ 

1.3 本剤とワルファリンカリウムとの併用により、血液凝固能検査値異常、出血が発現し

死亡に至った例も報告されている。これらの副作用は、本剤とワルファリンカリウムの

併用開始数日後から本剤投与中止後１ヶ月以内の期間に発現しているので、併用する場

合には血液凝固能検査を定期的に行い、必要に応じて適切な処置を行うこと。［10.2、

16.7.1 参照］ 

 

 

２．禁忌内容とその理由 ····································································  

2. 禁忌（次の患者には投与しないこと） 

2.1 本剤の成分又はフルオロウラシルに対し過敏症の既往歴のある患者 
2.2 テガフール・ギメラシル・オテラシルカリウム配合剤投与中の患者及び投与中止後７

日以内の患者[1.2 、8.1、10.1 参照] 

2.3 重篤な腎障害のある患者[9.2.1、16.6.1 参照] 

2.4 妊婦又は妊娠している可能性のある女性[9.5 参照] 
 

 

３．効能又は効果に関連する注意とその理由 ··················································  

Ⅴ．-２．参照 

 

 

４．用法及び用量に関連する注意とその理由 ··················································  

Ⅴ．-４．参照 

 

 

５．重要な基本的注意とその理由 ····························································  

8. 重要な基本的注意 

8.1 テガフール・ギメラシル・オテラシルカリウム配合剤投与中止後、本剤の投与を行う

場合は、少なくとも７日以上の間隔をあけること｡[1.2、2.2、10.1 参照] 

8.2 本剤投与中は定期的(特に投与初期は頻回)に臨床検査(血液検査、肝機能・腎機能検査

等)を行うなど、患者の状態を十分に観察すること｡[9.1.2、9.2.2、11.1.4-11.1.6、

11.1.13 参照] 

8.3 感染症・出血傾向の発現又は悪化に十分注意すること。 
8.4 治癒切除不能な進行・再発の胃癌、直腸癌における補助化学療法に本剤を使用する際

には、関連文献(｢医療上の必要性の高い未承認薬・適応外薬検討会議 公知申請への該

当性に係る報告書｣43,44)等)を熟読すること。 
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６．特定の背景を有する患者に関する注意 ····················································  

1)合併症・既往歴等のある患者 

9.1 合併症・既往歴等のある患者 

9.1.1 冠動脈疾患の既往歴のある患者 

心障害があらわれるおそれがある｡[11.1.3 参照] 

9.1.2 骨髄抑制のある患者 

骨髄抑制が増強するおそれがある｡[8.2、11.1.6 参照] 

9.1.3 消化管潰瘍又は出血のある患者 

症状が悪化するおそれがある。 

 

2)腎機能障害患者 

9.2 腎機能障害患者 

9.2.1 重篤な腎障害のある患者 

投与しないこと｡[2.3、9.2.2 参照] 

9.2.2 腎障害のある患者(重篤な腎障害のある患者を除く) 

副作用が重症化又は発現率が上昇するおそれがある｡[8.2、9.2.1、16.6.1 参照] 

 

3)肝機能障害患者 

9.3 肝機能障害患者 

 

4)生殖能を有する者 

9.4 生殖能を有する者 

9.4.1 生殖可能な年齢の患者に投与する必要がある場合には、性腺に対する影響を考慮す

ること。 
9.4.2 妊娠可能な女性患者には、本剤投与中及び投与終了後一定期間は適切な避妊を行う

よう指導すること｡[9.5 参照] 

9.4.3 パートナーが妊娠する可能性のある男性患者には、本剤投与中及び投与終了後一定

期間は適切な避妊を行うよう指導すること｡[15.2 参照] 
 

5)妊婦 

9.5 妊婦 

妊婦又は妊娠している可能性のある女性には投与しないこと。動物実験で胚致死作用及

び催奇形作用が報告されている。マウスにおいて、早期胚死亡、脳室拡張、骨格変異の

増加、化骨遅延(198mg/kg/日以上 反復投与)、サルにおいて、流産、胚死亡(90mg/kg/

日以上 反復投与)が報告されている｡[2.4、9.4.2 参照] 

 

6)授乳婦 

9.6 授乳婦 

授乳しないことが望ましい。動物実験(マウス)において、乳汁への移行(198mg/kg 単回

投与)が報告されている。 

 

7)小児等 

9.7 小児等 

小児等を対象とした臨床試験は実施していない。 
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8)高齢者 

9.8 高齢者 

患者の状態を観察しながら慎重に投与すること。一般に生理機能が低下していることが

多い。特に 80 歳以上の高齢者において、重症の下痢、嘔気、嘔吐等の発現率が上昇した

との報告がある。 

 

 

７．相互作用 ·············································································  

10. 相互作用 

本剤が肝チトクロームＰ４５０(ＣＹＰ２Ｃ９)の酵素蛋白合成系に影響し、酵素活性が低下する

可能性があるので、ＣＹＰ２Ｃ９で代謝を受ける薬剤と併用する場合に併用薬剤の血中濃度

が上昇するおそれがある。 

 

1)併用禁忌とその理由 

10.1 併用禁忌（併用しないこと) 

薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子 
テガフール・ギメラシル・オ

テラシルカリウム配合剤(テ

ィーエスワン) 

[1.2、2.2、8.1 参照] 

早期に重篤な血液障害や下

痢、口内炎等の消化管障害

等が発現するおそれがある

ので、テガフール・ギメラ

シル・オテラシルカリウム

配合剤投与中及び投与中止

後７日以内は本剤を投与し

ないこと。 

ギメラシルがフルオロウラ

シルの異化代謝を阻害し、

血中フルオロウラシル濃度

が著しく上昇する。 

 

 

2)併用注意とその理由 

10.2 併用注意（併用に注意すること) 

薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子 
ワルファリンカリウム 

[1.3、16.7.1 参照] 

併用開始数日後から本剤投与

中止後１ヶ月以内の期間に血

液凝固能検査値異常、出血の発

現が報告されている。定期的に

血液凝固能検査(プロトロンビ

ン時間、ＩＮＲ等)を行い、必要

に応じて適切な処置を行うこ

と。 

本剤が肝チトクロームＰ４５０

(ＣＹＰ２Ｃ９)の酵素蛋白合成

系に影響し、酵素活性が低下

している可能性が考えられ

ている。 

フェニトイン フェニトインの血中濃度が上

昇したとの報告があるので、フ

ェニトインの血中濃度の変化

に注意すること。 

本剤が肝チトクロームＰ４５０

(ＣＹＰ２Ｃ９)の酵素蛋白合成

系に影響し、酵素活性が低下

している可能性が考えられ

ている。 

トリフルリジン・チピラ

シル塩酸塩配合剤 

副作用が増強するおそれがあ

る。 

フッ化ピリミジン系抗悪性

腫瘍剤の代謝に影響を及ぼ

す可能性がある。 
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８．副作用 ···············································································  

11. 副作用 

次の副作用があらわれることがあるので、観察を十分に行い、異常が認められた場合に

は投与を中止するなど適切な処置を行うこと。 
 

1)重大な副作用と初期症状 

11.1 重大な副作用 

11.1.1 脱水症状(頻度不明注１)) 

激しい下痢(初期症状：腹痛、頻回の軟便等)があらわれ脱水症状まで至ることがある。

このような症状があらわれた場合には、投与を中止し補液、電解質投与等の適切な処置

を行うこと。 

11.1.2 手足症候群(Ｈａｎｄ-ｆｏｏｔ ｓｙｎｄｒｏｍｅ)(頻度不明注１)) 

手掌及び足底に湿性落屑、皮膚潰瘍、水疱、疼痛、知覚不全、有痛性紅斑、腫脹等の手

足症候群があらわれることがある。 
11.1.3 心障害(頻度不明注１)) 

心筋梗塞、狭心症、律動異常、心停止、心不全、突然死、心電図異常(心房性不整脈、心

房細動、心室性期外収縮等)等の心障害があらわれることがある｡[9.1.1 参照] 

11.1.4 肝障害、黄疸(頻度不明注１)) 

肝機能検査値異常、黄疸を伴う肝障害があらわれ、肝不全に至った症例も報告されてい

る。なお、肝機能検査値異常を伴わない黄疸があらわれることが報告されている｡[8.2 参

照] 

11.1.5 腎障害(頻度不明) 

腎機能検査値異常を伴う腎障害があらわれることがある｡[8.2 参照] 

11.1.6 骨髄抑制(頻度不明注１)) 

汎血球減少、顆粒球減少等の骨髄抑制が、また、骨髄抑制の持続により易感染症、敗血

症等があらわれることがある｡[8.2、9.1.2 参照] 

11.1.7 口内炎(頻度不明注１)) 

口内炎(粘膜炎、粘膜潰瘍、口腔内潰瘍等)があらわれることがある。有痛性の紅斑、口

内潰瘍、舌潰瘍等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。 

11.1.8 間質性肺炎(頻度不明) 

間質性肺炎(初期症状：咳嗽、息切れ、呼吸困難、発熱等)があらわれることがある。異

常が認められた場合には投与を中止し、胸部Ｘ線等の検査を行い、副腎皮質ホルモン剤を

投与するなど適切な処置を行うこと。 

11.1.9 重篤な腸炎(頻度不明) 

出血性腸炎、虚血性腸炎、壊死性腸炎等があらわれることがある。激しい腹痛・下痢・

血便等の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。 

11.1.10 重篤な精神神経系障害(白質脳症等)(頻度不明) 

歩行障害、麻痺、錐体外路症状、失調、協調運動障害、平衡障害、構音障害、意識障害、

嗜眠、錯乱、健忘、指南力低下、知覚障害、尿失禁等があらわれることがある。また、

このような症状が白質脳症等の初期症状としてあらわれることがある。 

11.1.11 血栓塞栓症(頻度不明) 

深部静脈血栓症、脳梗塞、肺塞栓症等があらわれることがある。 

11.1.12 皮膚粘膜眼症候群(Ｓｔｅｖｅｎｓ-Ｊｏｈｎｓｏｎ症候群)(頻度不明) 

11.1.13 溶血性貧血(頻度不明)[8.2 参照] 

注 1)国内外の臨床試験及び自発報告で報告され、頻度を算出できない副作用 
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2)その他の副作用 

11.2 その他の副作用 

11.2.1 単剤療法における報告 

 10％以上注２) 10％未満注２) 頻度不明注１) 

精神 

神経系 

 味覚異常、頭痛、浮動性

めまい 

不眠症、うつ病、錯感覚 

消化器 悪心(33.2％)、食欲不

振(30.5％)、嘔吐 

便秘、腹痛、上腹部痛、

口唇炎 

消化不良、鼓腸、食道炎、

十二指腸炎、胃腸出血、胃

炎、口内乾燥、軟便、口渇、

胃不快感 

循環器   胸痛、下肢浮腫、心筋症、

心筋虚血、頻脈 

呼吸器  咳嗽 呼吸困難 

血液 赤 血 球 数 減 少

(26.2％)、白血球数減

少(24.8％)、リンパ球

数減少(21.5％)、ヘモ

グロビン減少 

ヘマトクリット減少、血

小板数減少、単球数増加、

プロトロンビン時間延

長、好中球数減少 

貧血 

皮膚 色素沈着障害 発疹、脱毛症 爪の異常(爪甲離床症、脆

弱爪、爪変色、爪ジストロ

フィー等)、紅斑性皮疹、

皮膚亀裂、光線過敏、放射

線照射リコール症候群、皮

膚乾燥、剥脱性皮膚炎、皮

膚落屑、そう痒症、皮膚炎 

眼   眼障害(結膜炎、角膜炎、

眼刺激等)、流涙増加 

肝臓・ 

腎臓 

血中ビリルビン増加

(24.2％)、ＡＳＴ増加、 

ＬＤＨ増加、ＡＬＴ増加、

Ａｌ-Ｐ増加 

尿沈渣陽性、蛋白尿、 

ＢＵＮ増加、尿中ブドウ糖

陽性 

肝機能異常、血中クレアチ

ニン増加 

その他 倦怠感、体重減少、発

熱、血中ブドウ糖増加 

鼻咽頭炎、体重増加、疲

労、背部痛、血中アルブ

ミン減少、関節痛、血圧

上昇 

無力症、脱力、四肢痛、電

解質異常、胸痛、筋痛、高

トリグリセリド血症 

11.2.2 他の抗悪性腫瘍剤との併用投与時における報告 

 10％以上注 3) 10％未満注 3) 頻度不明注 1) 

精神 

神経系 

神経毒性(末梢性感覚 

ニューロパシー、末梢

性運動ニューロパシ

ー等)(93.9％)、味覚

異常(32.3％)、神経痛 

浮動性めまい、頭痛、不

眠症 

錯感覚、異常感覚、感覚鈍

麻 

消化器 悪心(82.9％)、食欲不

振 (75.0 ％ ) 、 嘔 吐

(40.9％)、便秘、腹痛 

口唇炎、胃不快感、下腹

部痛、歯周病、歯痛、歯

肉出血、上腹部痛、齲歯、

歯肉炎 

消化不良、口内乾燥 

呼吸器 鼻出血 鼻漏、発声障害、鼻粘膜障

害、咽喉痛、しゃっくり 

呼吸困難 
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 10％以上注 3) 10％未満注 3) 頻度不明注 1) 

血液 好 中 球 数 減 少

(66.5％)、血小板数減

少(35.4％)、白血球数

減少 

ヘモグロビン減少、貧血、

リンパ球数減少 

発熱性好中球減少症 

皮膚 色 素 沈 着 障 害

(35.4％)、発疹 

爪の障害、脱毛症、爪囲

炎、蕁麻疹、皮膚乾燥、

そう痒症 

 

眼  流涙増加、霧視  

肝臓・ 

腎臓 

蛋白尿、ＡＳＴ増加、肝

機能異常 

血尿、ＡＬＴ増加、血中ビ

リルビン増加、Ａｌ-Ｐ増

加、γ-ＧＴＰ増加、血中

アルブミン減少 

 

その他 疲労(57.9％)、注射部

位反応(疼痛、血管炎、

紅 斑 、 腫 脹

等)(40.9％)、過敏症、

倦怠感、体重減少 

背部痛、胸部不快感、潮

紅、膀胱炎、高血圧、発

熱、上気道感染(鼻咽頭炎

等)、四肢痛、浮腫、関節

痛、筋骨格痛、起立性低

血圧、血中リン減少、 

ＣＲＰ増加、頻脈 

無力症、温度変化不耐症、

低カリウム血症、顎痛、低

ナトリウム血症、悪寒、粘

膜の炎症、口腔カンジダ

症、疼痛、高トリグリセリ

ド血症 

注１)国内外の臨床試験及び自発報告で報告され、頻度を算出できない副作用 

注２)Ａ法若しくはＢ法で実施した国内臨床試験(固形癌に対する国内第Ⅰ相臨床試験[ＪＯ14865

試験]、進行・再発乳癌に対する国内第Ⅱ相臨床試験[ＪＯ15151試験、ＪＯ15154 試験、ＪＯ15155

試験、ＪＯ16526試験]、進行・再発胃癌に対する国内第Ⅱ相臨床試験[ＪＯ15152 試験]、進行・

再発結腸・直腸癌に対する国内第Ⅱ相臨床試験[ＪＯ15153 試験]、進行・転移性結腸・直腸

癌に対する国内第Ⅱ相臨床試験[ＪＯ15951試験])の集計 

注３)Ｃ法で実施した国内臨床試験(進行・転移性結腸・直腸癌に対する国内第Ⅰ/Ⅱ相臨床試験 

[ＪＯ19380 試験]、ＳｔａｇｅⅡ及びⅢの胃癌の治癒切除施行後の患者に対する国内第Ⅱ相臨床

試験[ＭＯ28223 試験])の集計 

 

 

９．臨床検査結果に及ぼす影響 ·····························································  

設定されていない 

 

 

10．過量投与 ············································································  

設定されていない 

 

 

11．適用上の注意 ········································································  

14. 適用上の注意 

14.1 薬剤交付時の注意 

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ある。 
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12．その他の注意 ·········································································  

1)臨床使用に基づく情報 

15.1 臨床使用に基づく情報 

フルオロウラシルの異化代謝酵素であるジヒドロピリミジンデヒドロゲナーゼ(ＤＰＤ)欠

損等の患者がごくまれに存在し、このような患者にフルオロウラシル系薬剤を投与した

場合、投与初期に重篤な副作用(口内炎、下痢、血液障害、神経障害等)が発現するとの

報告がある。 

 

2)非臨床試験に基づく情報 

15.2 非臨床試験に基づく情報 

本剤の代謝物である５-ＦＵ について、酵母を用いた検討において、遺伝子突然変異誘発

作用を示すことが報告されている 45)｡[9.4.3 参照] 
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Ⅸ．非臨床試験に関する項目 

 

カペシタビンの非臨床試験成績について以下のとおり報告されている。 

 

１．薬理試験 ·············································································  

1)薬効薬理試験 

｢Ⅵ．薬効薬理に関する項目｣参照 

 

2)安全性薬理試験 

該当資料なし 

 

3)その他の薬理試験 

該当資料なし 

 

 

２．毒性試験 ·············································································  

1)単回投与毒性試験 

該当資料なし 

 

2)反復投与毒性試験 

該当資料なし 

 

3)遺伝毒性試験 

該当資料なし 

 

4)がん原性試験 

該当資料なし 

 

5)生殖発生毒性試験 

Ⅷ．-６．-5)参照 

 

6)局所刺激性試験 

該当資料なし 

 

7)その他の特殊毒性 

該当資料なし 
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Ⅹ．管理的事項に関する項目 

 

１．規制区分 ·············································································  

 規制区分 

製剤 劇薬、処方箋医薬品※ 

有効成分 劇薬 

 ※注意―医師等の処方箋により使用すること 

 

 

２．有効期間 ·············································································  

有効期間：３年 

 
 
３．包装状態での貯法 ·····································································  

室温保存 

 

 
４．取扱い上の注意 ·······································································  

20. 取扱い上の注意 

アルミピロー包装開封後は湿気を避けて保存すること。 
 

 

５．患者向け資材 ·········································································  

患者向医薬品ガイド：あり、くすりのしおり：あり 

その他の患者向け資材(ⅩⅢ．-２．参照) 

●カペシタビン錠300mg｢サワイ｣を服用される方へ(２週間服用１週間休薬) 

●カペシタビン錠300mg｢サワイ｣を服用される方へ(３週間服用１週間休薬) 

●カペシタビン錠300mg｢サワイ｣を服用される方へ(５日間服用２日間休薬) 

●『手足症候群』について ─カペシタビン錠300mg｢サワイ｣を服用中の患者さんへ─ 

 

 

６．同一成分・同効薬 ·····································································  

同一成分：ゼローダ錠300 

同効薬：フッ化ピリミジン系代謝拮抗剤 

フルオロウラシル、ドキシフルリジン、テガフール22) 

 

 

７．国際誕生年月日 ·······································································  

該当しない 
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８．製造販売承認年月日及び承認番号、薬価基準収載年月日、販売開始年月日 ·····················  

製造販売承認年月日：2018年８月15日、承認番号：23000ＡＭＸ00645000 

薬価基準収載年月日：2018年12月14日 

販売開始年月日：2019年１月23日 

 

 

９．効能又は効果追加、用法及び用量変更追加等の年月日及びその内容 ··························  

承 認 年 月 日：2021年４月14日 

用法及び用量内容：｢手術不能又は再発乳癌におけるラパチニブトシル酸塩水和物と併用する

場合のＣ法、結腸・直腸癌における補助化学療法でのオキサリプラチンと

併用する場合のＣ法、治癒切除不能な進行・再発の結腸・直腸癌における

他の抗悪性腫瘍剤との併用でのＥ法｣の用法及び用量を追加した。 

 

 

10．再審査結果、再評価結果公表年月日及びその内容 ·········································  

該当しない 

 

 

11．再審査期間 ··········································································  

該当しない 

 

 

12．投薬期間制限に関する情報 ·····························································  

本剤は、投薬(あるいは投与)期間に関する制限は定められていない。 

 

 

13．各種コード ···········································································  

製品名 
厚生労働省薬価基準

収載医薬品コード 

個別医薬品コード

(ＹＪコード) 
ＨＯＴ番号 

レセプト電算処理

システム用コード 

カペシタビン錠 

300mg｢サワイ｣ 
4223005Ｆ1030 4223005Ｆ1030 126564401 622656401 

 

 

14．保険給付上の注意 ····································································  

本剤は診療報酬上の後発医薬品である。 
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ⅩⅡ．参考資料 

 

１．主な外国での発売状況 ·································································  

 

 

 

２．海外における臨床支援情報 ······························································  

該当資料なし 
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ⅩⅢ．備考 

 

１．調剤・服薬支援に際して臨床判断を行うにあたっての参考情報 ································  

本項の情報に関する注意：本項には承認を受けていない品質に関する情報が含まれる。試験方法等

が確立していない内容も含まれており、あくまでも記載されている試験方法で得られた結果を事実

として提示している。医療従事者が臨床適用を検討する上での参考情報であり、加工等の可否を示

すものではない。 

 

1)粉砕 

該当資料なし 

 

2)崩壊・懸濁性及び経管投与チューブの通過性46) 

簡易懸濁法 

試験方法 

１. 本剤を１錠、シリンジにとり(ピストン部を抜き取り、錠剤を入れてピストン部を戻す)、

温湯(約55℃)20mLを採取した。 

２. ５分放置後シリンジを15回転倒混和し、崩壊・懸濁状態を確認した。 

崩壊しない場合、５分毎に同様の操作を繰り返した。 

３. シリンジ内の液を８Ｆｒ.(外径2.7mm)フィーディングチューブに注入し、水(20mL)で 

フラッシュ後、通過状態を観察した。 

 

結  果 

懸 濁 状 態        

５分後 錠剤は完全には崩壊しなかった 

10分後 錠剤は完全には崩壊しなかった 

15分後 錠剤は完全には崩壊しなかった 

20分後 錠剤は完全には崩壊しなかった 

25分後 錠剤は崩壊し、転倒混和により懸濁液となった 

チューブ通過性        通過した 

 

なお、カペシタビン錠は、日本病院薬剤師会監修｢抗悪性腫瘍剤の院内取扱い指針 抗がん薬調

製マニュアル 第３版｣の抗がん薬の取扱い基準により、｢危険度Ⅱ｣に分類されている｡ 

 

 

２．その他の関連資料 ·····································································  

患者向け資材 

●カペシタビン錠300mg｢サワイ｣を服用される方へ(２週間服用１週間休薬) 

●カペシタビン錠300mg｢サワイ｣を服用される方へ(３週間服用１週間休薬) 

●カペシタビン錠300mg｢サワイ｣を服用される方へ(５日間服用２日間休薬) 

●『手足症候群』について ─カペシタビン錠300mg｢サワイ｣を服用中の患者さんへ─ 

沢井製薬株式会社｢医療関係者向け総合情報サイト｣https://med.sawai.co.jp/ 参照 
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