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販売名 剤形
識別コード

外 形
性 状

表 裏 側 面

アリセプト
D錠３�

口腔内
崩壊錠

黄 色

�２４７ 直径（�）・質量（�）・厚さ（�）
８.０ １６８ ３.３

アリセプト
D錠５�

口腔内
崩壊錠

白 色

�２４８ 直径（�）・質量（�）・厚さ（�）
８.０ １６８ ３.３

アリセプト
D錠１０�

口腔内
崩壊錠

淡赤色

�２５０ 直径（�）・質量（�）・厚さ（�）
９.５ ２８０ ４.０

＊＊２０１１年５月改訂（第１７版）
＊２０１１年４月改訂

【禁 忌】（次の患者には投与しないこと）

本剤の成分又はピペリジン誘導体に対し過敏症の既往
歴のある患者

【組成・性状】
１．組成
錠３�：本剤は、１錠中にドネペジル塩酸塩３�を含有
する黄色の口腔内崩壊錠である。
添加物として黄色三二酸化鉄、カラギーナン、軽質無
水ケイ酸、ポリビニルアルコール、D‐マンニトールを
含有する。

錠５�：本剤は、１錠中にドネペジル塩酸塩５�を含有
する白色の口腔内崩壊錠である。
添加物としてカラギーナン、軽質無水ケイ酸、ポリビ
ニルアルコール、D‐マンニトールを含有する。

錠１０�：本剤は、１錠中にドネペジル塩酸塩１０�を含有
する淡赤色の口腔内崩壊錠である。
添加物としてカラギーナン、軽質無水ケイ酸、三二酸
化鉄、ポリビニルアルコール、D‐マンニトールを含有
する。

２．製剤の性状

【効能・効果】
アルツハイマー型認知症における認知症症状の進行抑制

〈効能・効果に関連する使用上の注意〉

１．アルツハイマー型認知症と診断された患者にのみ使
用すること。

２．本剤がアルツハイマー型認知症の病態そのものの進
行を抑制するという成績は得られていない。

３．アルツハイマー型認知症以外の認知症性疾患におい
て本剤の有効性は確認されていない。

【用法・用量】
通常、成人にはドネペジル塩酸塩として１日１回３�
から開始し、１～２週間後に５�に増量し、経口投与
する。高度のアルツハイマー型認知症患者には、５�
で４週間以上経過後、１０�に増量する。なお、症状に
より適宜減量する。

〈用法・用量に関連する使用上の注意〉

１．３�／日投与は有効用量ではなく、消化器系副作用
の発現を抑える目的なので、原則として１～２週間
を超えて使用しないこと。

２．１０�／日に増量する場合は、消化器系副作用に注意
しながら投与すること。

３．医療従事者、家族などの管理のもとで投与すること。

＊＊【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）
本剤はアセチルコリンエステラーゼ阻害剤であり、
コリン作動性作用により以下に示す患者に対しては
症状を誘発又は増悪する可能性があるため慎重に投
与すること。
�洞不全症候群、心房内及び房室接合部伝導障害等
の心疾患のある患者
〔迷走神経刺激作用により徐脈あるいは不整脈を
起こす可能性がある。〕

�消化性潰瘍の既往歴のある患者、非ステロイド性
消炎鎮痛剤投与中の患者
〔胃酸分泌の促進及び消化管運動の促進により消
化性潰瘍を悪化させる可能性がある。〕

�気管支喘息又は閉塞性肺疾患の既往歴のある患者
〔気管支平滑筋の収縮及び気管支粘液分泌の亢進
により症状が悪化する可能性がある。〕

�錐体外路障害（パーキンソン病、パーキンソン症
候群等）のある患者
〔線条体のコリン系神経を亢進することにより、
症状を誘発又は増悪する可能性がある。〕

アルツハイマー型認知症治療剤

〔貯 法〕 室温保存
PTP 包装はアルミ袋開封後、湿気を避けて保存するこ
と（なお、光により変色することがあるため、PTP に
UVカットフィルムを使用している）。
バラ包装はアルミ袋開封後、光を遮り、湿気を避けて
保存すること（光により変色、湿気により吸湿するこ
とがある）。

〔使用期限〕 外箱又はラベルに表示の使用期限内に使用すること。
〔注 意〕「取扱い上の注意」の項参照

注）注意－医師等の処方せんにより使用すること

劇薬、処方せん医薬品注） 日本標準商品分類番号

８７１１９

D錠３� D錠５� D錠１０�
承認番号 ２１６００AMZ００４０５０００ ２１６００AMZ００４０６０００ ２１９００AMX０１１９８０００

薬価収載 ２００４年６月 ２００４年６月 ２００７年１２月

販売開始 ２００４年７月 ２００４年７月 ２００７年１２月

効能追加 ２００７年８月 －

再審査結果 ２０１０年３月 ２０１０年３月 －

国際誕生 １９９６年１１月
〈ドネペジル塩酸塩口腔内崩壊錠〉

（裏面につづく）
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薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

スキサメトニウム
塩化物水和物

筋弛緩作用を増強す
る可能性がある。

併用薬剤の脱分極性筋
弛緩作用を増強する可
能性がある。

コリン賦活剤
アセチルコリン塩化物
カルプロニウム塩化物
ベタネコール塩化物
アクラトニウムナパ
ジシル酸塩

コリンエステラーゼ
阻害剤
アンベノニウム塩化物
ジスチグミン臭化物
ピリドスチグミン臭化物
ネオスチグミン等

迷走神経刺激作用な
どコリン刺激作用が
増強される可能性が
ある。

本剤とともにコリン作
動性の作用メカニズム
を有している。

イトラコナゾール
エリスロマイシン等

本剤の代謝を阻害し、
作用を増強させる可
能性がある。

併用薬剤のチトクロー
ム P４５０（CYP３A４）
阻害作用による。

キニジン硫酸塩水和物等 併用薬剤のチトクロー
ム P４５０（CYP２D６）
阻害作用による。

カルバマゼピン
デキサメタゾン
フェニトイン
フェノバルビタール
リファンピシン等

本剤の代謝を促進し、
作用を減弱させる可
能性がある。

併用薬剤のチトクロー
ム P４５０（CYP３A４）
の誘導による。

中枢性抗コリン剤
トリヘキシフェニ
ジル塩酸塩

ピロヘプチン塩酸塩
マザチコール
塩酸塩水和物

メチキセン塩酸塩
ビペリデン塩酸塩等

アトロピン系抗コリン剤
ブチルスコポラ
ミン臭化物
アトロピン硫酸
塩水和物等

本剤と抗コリン剤は
互いに干渉し、それ
ぞれの効果を減弱さ
せる可能性がある。

本剤と抗コリン剤の作
用が、相互に拮抗する。

非ステロイド
性消炎鎮痛剤

消化性潰瘍を起こす
可能性がある。

コリン系の賦活により
胃酸分泌が促進される。

２．重要な基本的注意
�本剤の投与により、徐脈、心ブロック（洞房ブロッ
ク、房室ブロック）、QT延長等があらわれること
があるので、特に心疾患（心筋梗塞、弁膜症、心筋
症等）を有する患者や電解質異常（低カリウム血症
等）のある患者等では、重篤な不整脈に移行しない
よう観察を十分に行うこと。

�他の認知症性疾患との鑑別診断に留意すること。
�本剤投与で効果が認められない場合、漫然と投与
しないこと。

＊＊�他のアセチルコリンエステラーゼ阻害作用を有す
る同効薬（ガランタミン等）と併用しないこと。

�本剤は口腔内で崩壊するが、口腔の粘膜から吸収
されることはないため、唾液又は水で飲み込むこ
と。（「適用上の注意」の項参照）

３．相互作用
本剤は、主として薬物代謝酵素CYP３A４及び一部
CYP２D６で代謝される。〔「薬物動態」の項参照〕
併用注意（併用に注意すること）

４．副 作 用
軽度及び中等度のアルツハイマー型認知症
承認時までの臨床試験において、総症例４５７例中、
４８例（１０.５％）の副作用が報告されている。また、
９８例（２１.４％）の臨床検査値異常変動が報告され
ている。（承認時）
使用成績調査において、総症例３,２４０例中、３４６例
（１０.７％）の副作用（臨床検査値異常変動を含む）
が報告されている。（再審査終了時）

高度のアルツハイマー型認知症
承認時までの臨床試験において、総症例３８６例中、
１７１例（４４.３％）の副作用（臨床検査値異常変動を
含む）が報告されている。（承認時）

�重大な副作用
１）失神、徐脈、心ブロック、QT延長、心筋梗塞、
心不全 失神（０.１％未満）、徐脈（０.１～１％未
満）、心ブロック（洞房ブロック、房室ブロ
ック）、QT延長、心筋梗塞、心不全（各０.１％
未満）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
するなど適切な処置を行うこと。

２）消化性潰瘍、十二指腸潰瘍穿孔、消化管出血
本剤のコリン賦活作用による胃酸分泌及び消
化管運動の促進によって消化性潰瘍（胃・十
二指腸潰瘍）（０.１％未満）、十二指腸潰瘍穿孔
（頻度不明）、消化管出血（０.１％未満）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、投与を中止するなど適切
な処置を行うこと。

３）肝炎、肝機能障害、黄疸 肝炎（頻度不明）、肝
機能障害（０.１～１％未満）、黄疸（頻度不明）
があらわれることがあるので、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）脳性発作、脳出血、脳血管障害 脳性発作（て
んかん、痙攣等）（０.１～１％未満）、脳出血、
脳血管障害（各０.１％未満）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、投与を中止するなど適切な処置を行
うこと。

５）錐体外路障害（０.１～１％未満） 寡動、運動失
調、ジスキネジア、ジストニア、振戦、不随
意運動、歩行異常、姿勢異常、言語障害等の
錐体外路障害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
を中止するなど適切な処置を行うこと。

６）悪性症候群（Syndrome malin）（０.１％未満）
無動緘黙、強度の筋強剛、嚥下困難、頻脈、
血圧の変動、発汗等が発現し、それに引き続
き発熱がみられる場合は、投与を中止し、体
冷却、水・電解質管理等の全身管理とともに
適切な処置を行うこと。本症発症時には、白
血球の増加や血清CK（CPK）の上昇がみられ
ることが多く、また、ミオグロビン尿を伴う
腎機能の低下がみられることがある。

７）横紋筋融解症（頻度不明） 横紋筋融解症があら
われることがあるので、観察を十分に行い、
筋肉痛、脱力感、CK（CPK）上昇、血中及び
尿中ミオグロビン上昇等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。
また、横紋筋融解症による急性腎不全の発症
に注意すること。

８）呼吸困難（０.１％未満） 呼吸困難があらわれる
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。

９）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、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。

１０）急性腎不全（０.１％未満） 急性腎不全があらわ
れることがあるので、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。
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１～３％未満 ０.１～１％未満 ０.１％未満 頻度不明

過敏症注） 発疹、�痒感
消化器 食欲不振、

嘔気、嘔吐、
下痢

腹痛、便秘、
流涎

嚥下障害、
便失禁

精神
神経系

興奮、不穏、
不眠、眠気、
易怒性、幻覚、
攻撃性、せん
妄、妄想、多
動

リビドー亢
進、多弁、
躁状態、抑
うつ、錯乱、
無感情

悪夢

中枢・末
�神経系

徘徊、振戦、
頭痛、めまい

昏迷

肝臓 LDH、
AST（GOT）、
ALT（GPT）、
γ‐GTP、
Al‐Pの上昇

循環器 動悸、血圧上
昇

血圧低下 心房細
動

泌尿器 BUNの上昇 尿失禁、頻
尿

尿閉

血液 白血球減少、
ヘマトクリッ
ト値減少、貧
血

血小板減少

その他 CK（CPK）、
総コレステロ
ール、トリグ
リセライド、
アミラーゼ、
尿アミラーゼ
の上昇、�怠
感、むくみ、
転倒

顔面紅潮、
脱力感、胸
痛、筋痛

発汗、
顔面浮
腫、発
熱

注）このような症状があらわれた場合には、投与を
中止すること。

発現頻度は、軽度及び中等度のアルツハイマー型認
知症承認時までの臨床試験及び使用成績調査、高度
のアルツハイマー型認知症承認時までの臨床試験の
結果をあわせて算出した。

１１）原因不明の突然死（０.１％未満）
�その他の副作用

５．妊婦、産婦、授乳婦等への投与
�妊婦又は妊娠している可能性のある婦人には、治
療で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（ラット経口１０�／�）で出生率の減少、
死産児頻度の増加及び生後体重の増加抑制が報
告されている。〕

�授乳中の婦人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。
〔ラットに１４C－ドネペジル塩酸塩を経口投与した
とき、乳汁中へ移行することが認められている。〕

６．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）。

７．過量投与
�徴候・症状
コリンエステラーゼ阻害剤の過量投与は高度な嘔
気、嘔吐、流涎、発汗、徐脈、低血圧、呼吸抑制、
虚脱及び痙攣等のコリン系副作用を引き起こす可
能性がある。筋脱力の可能性もあり、呼吸筋の弛
緩により死亡に至ることもあり得る。

�処置
アトロピン硫酸塩水和物のような３級アミン系抗
コリン剤が本剤の過量投与の解毒剤として使用で
きる。アトロピン硫酸塩水和物の１.０～２.０�を初期
投与量として静注し、臨床反応に基づいてその後
の用量を決める。他のコリン作動薬では４級アン
モニウム系抗コリン剤と併用した場合、血圧及び
心拍数が不安定になることが報告されている。本
剤あるいはその代謝物が透析（血液透析、腹膜透
析又は血液濾過）により除去できるかどうかは不
明である。

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に刺入し、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）

�服用時
１）本剤は舌の上にのせて唾液を浸潤させると崩壊
するため、水なしで服用可能である。また、水
で服用することもできる。

２）本剤は寝たままの状態では、水なしで服用させ
ないこと。

９．その他の注意
�外国において、NINDS‐AIREN診断基準に合致し
た脳血管性認知症（本適応は国内未承認）と診断
された患者を対象（アルツハイマー型認知症と診
断された患者は除外）に６カ月間のプラセボ対照
無作為二重盲検試験３試験が実施された。最初の
試験の死亡率はドネペジル塩酸塩５�群１.０％（２
／１９８例）、ドネペジル塩酸塩１０�群２.４％（５／２０６
例）及びプラセボ群３.５％（７／１９９例）であった。
２番目の試験の死亡率はドネペジル塩酸塩５�群
１.９％（４／２０８例）、ドネペジル塩酸塩１０�群１.４％（３
／２１５例）及びプラセボ群０.５％（１／１９３例）であっ
た。３番目の試験の死亡率はドネペジル塩酸塩５
�群１.７％（１１／６４８例）及びプラセボ群０％（０／３２６
例）であり両群間に統計学的な有意差がみられた。
なお、３試験を合わせた死亡率はドネペジル塩酸
塩（５�及び１０�）群１.７％、プラセボ群１.１％であ
ったが、統計学的な有意差はなかった。

�動物実験（イヌ）で、ケタミン・ペントバルビタ
ール麻酔又はペントバルビタール麻酔下にドネペ
ジル塩酸塩を投与した場合、呼吸抑制があらわれ
死亡に至ったとの報告がある。

【薬物動態】
１．血中濃度
�単回投与
健康成人男子を対象に、錠剤を絶食下単回経口投与し
たときの平均血漿中濃度推移を図に示した。最高血漿
中濃度（Cmax）及び血漿中濃度－時間曲線下面積（AUC）
は投与量の増加に依存して高くなった。５�又は１０�
単回投与時における薬物動態パラメータを表に示した。
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健康成人男子に単回経口投与したときの平均血漿中濃度推移�

健康成人男子に５�又は１０�単回経口投与した際の薬物動態パラメータ

投与量 Cmax
（ng／mL）

tmax
（hr）

AUC
（ng・hr／mL）

t１／２
（hr）

CL／F
（L／hr／�）

５� ９.９７
±２.０８

３.００
±１.１０

５９１.７２
±１５５.８７

８９.３
±３６.０

０.１４１
±０.０４０

１０� ２８.０９
±９.８１

２.４２
±１.２４

１０９８.４０
±３０４.６３

７５.７
±１７.３

０.１５３
±０.０４３

CL／F：総クリアランス （Mean±S.D., n＝６）

健康成人男子にD錠５mg又は錠５mgを単回経口投与�
したときの平均血漿中濃度推移�

（Mean±S.D., n=12）�
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健康成人男子に５�単回経口投与した際の薬物動態パラメータ

投与量 Cmax
（ng／mL）

tmax
（hr）

AUC０‐１４４
（ng・hr／mL）

t１／２
（hr）

D錠５�
（水なしで服用）

９.８３
±２.０２

３.８
±１.０

４８７.８
±１１３.５

７０.６６
±１６.５７

D錠５�
（水で服用）

９.８８
±１.４９

３.３
±０.７

４７５.４
±９６.２

６９.７８
±１３.９１

錠５�
（水で服用）

９.９３
±１.９０

２.８
±０.７

４７９.７
±９７.４

６９.３５
±１０.１１

（Mean±S.D., n＝１２）
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健康成人男子に５mg又は８mg注）を１日１回14日間�
反復経口投与したときの平均血漿中濃度推移�

�

健康成人男子を対象に、アリセプトD錠（口腔内崩壊
錠：以下D錠）５�（水なしで服用）、D錠５�（水
で服用）あるいはアリセプト錠（フィルムコート錠：
以下錠）５�（水で服用）を絶食下単回投与したとき
の平均血漿中濃度推移は図のとおりであった。

�反復投与
健康成人男子を対象に、錠剤５�又は８�注）を１日１
回１４日間反復経口投与した。図に示すように、反復投
与後の血漿中濃度は投与後約２週間で定常状態に達し、
蓄積性あるいは体内動態に変化はないと考えられた。

�食事の影響
健康成人男子を対象に吸収に及ぼす食事の影響を錠２
�注）で検討した結果、摂食時投与の血漿中濃度は絶食
時とほぼ同様な推移を示し、食事による影響は認めら
れなかった。

�生物学的同等性
健康成人男子を対象に実施した生物学的同等性試験の
結果、錠３�と D錠３�（１２名）、錠５�と D 錠５�
（１２名）はそれぞれ生物学的に同等であることが確認さ
れた。また、D錠１０�はD錠５�を標準製剤としたと
き溶出挙動が等しく、生物学的に同等とみなされた。

２．蛋白結合
In vitro 試験において、ヒト血漿蛋白結合率は８８.９％であ
り、in vivo での血清蛋白結合率は９２.６％であった。

３．代謝
主代謝経路はN‐脱アルキル化反応であり、それに次いで
O‐脱メチル化反応とそれに続くグルクロン酸抱合反応で
あると考えられた。
N‐脱アルキル化反応には主としてCYP３A４が、またO‐
脱メチル化反応には主としてCYP２D６が関与している
ことが示唆された。 （�）

４．排泄
健康成人男子を対象に錠２�注）を単回経口投与したとき、
投与後７日目までに尿中に排泄された未変化体は投与量
の９.４％であり、代謝物を含めると２９.６％であった。また、
１０�の単回経口投与後、１１日目までに排泄された未変化
体は尿中で１０.６％、糞中で１.７％であった。未変化体及び
代謝物を合計した尿中排泄率は３５.９％であり、糞中排泄
率は８.４％であった。

５．高齢者、肝疾患及び腎機能障害患者における薬物動態
�高齢者
高齢者を対象に錠２�注）を単回経口投与したときの薬
物動態パラメータは健康成人と比較して、消失半減期
が１.５倍有意に延長したが、Cmax、tmax 及び AUCに有意
な差は認められなかった。

�肝疾患患者
アルコール性肝硬変患者（米国）を対象に錠５�を単
回経口投与したときの薬物動態パラメータは健康成人
と比較して肝疾患患者のCmax が１.４倍高く有意差が認め
られたが、他のパラメータに有意差は認められなかっ
た。 （�）

�腎機能障害患者
腎機能障害患者（英国）を対象に錠５�を単回経口投
与したときの薬物動態パラメータには、健康成人のそ
れと有意差は認められなかった。 （�）

注）承認用法・用量は「通常、成人にはドネペジル塩酸塩
として１日１回３�から開始し、１～２週間後に５�
に増量し、経口投与する。高度のアルツハイマー型認
知症患者には、５�で４週間以上経過後、１０�に増量
する。なお、症状により適宜減量する。」である。

（裏面につづく）

１ ２ ３ ４ ５ ６ ７ ８ ９ １０
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最終全般臨床症状評価

判定
投与群

著明
改善 改善 軽度

改善 不変 軽度
悪化 悪化 著明

悪化
判定
不能 合計

５�

例数 １ １９ ４０ ３６ １５ ４ ０ １

１１６％ （１）（１６）（３４）（３１）（１３）（３）（０）（１）

区分％ （１７） （３４）（３１） （１７）

プラセボ

例数 １ １３ １０ ４０ ２１ ２１ ５ １

１１２％ （１）（１２）（９）（３６）（１９）（１９）（４）（１）

区分％ （１３） （９）（３６） （４３）

ADAS-Jcog の経時変化

評価
時期

投与群
０週からの変化量※１ 変化量の群間比較

平均値±S.E.（n） 平均差※２

１２週
５� －３.０３±０.４７（１０６） －

プラセボ －０.８４±０.５０（１０１） ２.１９

２４週
５� －３.０７±０.５０（９６） －

プラセボ －０.１１±０.５６（８６） ２.９６

最終※３
５� －２.７０±０.４８（１０７） －

プラセボ －０.２６±０.５２（９８） ２.４４

（マイナス値は改善を示す。）

CDR合計点の経時変化

評価
時期

投与群
０週からの変化量※１ 変化量の群間比較

平均値±S.E.（n） 平均差※２

１２週
５� －０.１２±０.０８（１１３） －

プラセボ ０.２３±０.１０（１０９） ０.３５

２４週
５� －０.１４±０.１３（１０４） －

プラセボ ０.７２±０.１７（９５） ０.８６

最終※３
５� －０.１０±０.１２（１１６） －

プラセボ ０.７５±０.１５（１１２） ０.８５

（マイナス値は改善を示す。）
※１：［各評価時期の値］－［０週の値］
※２：［プラセボ群の０週からの変化量の平均値］

－［５�群の０週からの変化量の平均値］
※３：最終時は原則として２４週時の評価としたが、中止・脱落例につ

いては、１２週以上の服薬がある場合の最終データを解析の対象
とした。

最終時のCIBIC plus

判定
投与群

著明
改善 改善 軽度

改善 不変 軽度
悪化 悪化 著明

悪化
判定
不能 合計

１０�
例数 ０ ７ ３５ ２０ １９ ９ ０ ０

９０
％ （０）（８）（３９）（２２）（２１）（１０）（０）（０）

５�
例数 ０ ４ ２７ ２６ ３０ ９ ０ ０

９６
％ （０）（４）（２８）（２７）（３１）（９）（０）（０）

プラセボ
例数 ０ ６ １８ ３０ ３４ １１ １ １

１０１
％ （０）（６）（１８）（３０）（３４）（１１）（１）（１）

最終時※１の SIB

投与群
０週からの変化量※２ 変化量の群間比較

平均値±S.E.（n） 平均差※３

１０� ４.７±１.１（９２） ９.０

５� ２.５±１.０（９５） ６.７

プラセボ －４.２±１.０（１０１） －

（プラス値は改善を示す。）
※１：最終時は原則として２４週時の評価としたが、中止・脱落例につ

いては、最終データを解析の対象とした。
※２：［最終の値］－［０週の値］
※３：［各投与群の０週からの変化量の平均値］

－［プラセボ群の０週からの変化量の平均値］

O

H ・HCl
NO�

O�

H3C

H3C

及び鏡像異性体�

【臨床成績】
１．軽度及び中等度のアルツハイマー型認知症
軽度及び中等度のアルツハイマー型認知症患者２６８例を対
象にアリセプト錠５�（３�／日を１週間投与後、５�
／日を２３週間投与）又はプラセボを２４週間投与する二重
盲検比較試験を実施した。
最終全般臨床症状評価において５�群はプラセボ群と比
較して有意に優れていた。「改善」以上の割合は５�群１７％、
プラセボ群１３％、「軽度悪化」以下の割合は５�群１７％、
プラセボ群４３％であった。

認知機能を評価するADAS‐Jcog 得点の経時変化を表に示
す（最終解析対象：２０５例）。投与開始時との得点差の平
均では、投与１２週後より５�群がプラセボ群と比較して
有意な改善が認められた。最終時の５�群とプラセボ群
の投与前後の変化量の差は２.４４点であった。

重症度評価尺度であるCDRの経時変化を表に示す（最終
解析対象：２２８例）。投与開始時との得点差の平均では、
投与１２週後より５mg群がプラセボ群と比較して有意な改
善が認められた。 （�）

２．高度のアルツハイマー型認知症
高度のアルツハイマー型認知症患者３０２例を対象にアリセ
プト錠１０�（３�／日を２週間投与後、５�／日を４週
間投与、次いで１０�／日を１８週間投与）、５�（３�／日
を２週間投与後、５�／日を２２週間投与）又はプラセボ
を２４週間投与する二重盲検比較試験を実施した。
CIBIC plus（全般的臨床症状評価）において１０�群はプラ
セボ群と比較して有意に優れていた（最終解析対象：２８７
例）。

認知機能を評価する SIB 得点の最終時の変化量を表に示
す（最終解析対象：２８８例）。投与開始時との得点差の平
均では、５�群、１０�群それぞれ、６.７点、９.０点であり、
プラセボ群と比較して有意な改善が認められた。 （�）

【薬効薬理】
１．作用機序
アルツハイマー型認知症では、脳内コリン作動性神経系
の顕著な障害が認められている。本薬は、アセチルコリ
ン（ACh）を分解する酵素であるアセチルコリンエステ
ラーゼ（AChE）を可逆的に阻害することにより脳内ACh
量を増加させ、脳内コリン作動性神経系を賦活する。

（����）
２．AChE阻害作用及びAChEに対する選択性

In vitro でのAChE 阻害作用の IC５０値は６.７nmol／Lであり、
ブチリルコリンエステラーゼ阻害作用の IC５０値は７,４００
nmol／Lであった。AChE に対し選択的な阻害作用を示
した。 （�）

３．脳内AChE阻害作用及びACh増加作用
経口投与により、ラット脳のAChE を阻害し、また脳内
ACh を増加させた。 （��）

４．学習障害改善作用
脳内コリン作動性神経機能低下モデル（内側中隔野の破
壊により学習機能が障害されたラット）において、経口
投与により学習障害改善作用を示した。 （�）

＊【有効成分に関する理化学的知見】
一 般 名：ドネペジル塩酸塩（Donepezil Hydrochloride）
化 学 名：（２RS）‐２‐［（１‐Benzylpiperidin‐４‐yl）methyl］‐５，６‐

dimethoxy‐２，３‐dihydro‐１H‐inden‐１‐one
monohydrochloride

分 子 式：C２４H２９NO３・HCl
分 子 量：４１５.９５
構 造 式：

物理化学的性状：ドネペジル塩酸塩は白色の結晶性の粉末
である。
本品は水にやや溶けやすく、エタノール
（９９.５）に溶けにくい。
本品の水溶液（１→１００）は旋光性を示さ
ない。

融 点：２２３.５℃（分解）
分配係数：log P＝４.２７（１－オクタノール／水）
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【取扱い上の注意】
１．自動分包機を使用する場合は欠けることがあるため、カ
セットのセット位置および錠剤投入量などに配慮するこ
と。

２．製剤の特性上、擦れ等により錠剤表面が一部白く見える
ことがある。

３．D錠１０�は錠剤表面に赤い斑点がみられることがあるが、
使用色素によるものである。

【包 装】
アリセプトD錠３�………………………１４錠（PTP１４T×１）

２８錠（PTP１４T×２）
１００錠（バラ）

１４０錠（PTP１４T×１０）
アリセプトD錠５�………………………５６錠（PTP１４T×４）

１００錠（バラ）
１４０錠（PTP１４T×１０）

アリセプトD錠１０�………………………５６錠（PTP１４T×４）
１００錠（バラ）

１４０錠（PTP１４T×１０）

【主要文献】

文献請求番号
� 松井賢司ら：薬物動態， １５， １０１（２０００） ART‐０２５８
� Tiseo, P. et al. : Br. J. Clin. Pharmacol.,

４６（S．１）， ５１（１９９８） ART‐００３２
� Tiseo, P. et al. : Br. J. Clin. Pharmacol.,

４６（S．１）， ５６（１９９８） ART‐００３３
� Homma, A. et al. : Dement. Geriatr. Cogn. Disord.,

１１， ２９９（２０００） ART‐０２４７
� Homma, A. et al. : Dement. Geriatr. Cogn. Disord.,

２５， ３９９（２００８） ART‐１７００
� 山西嘉晴ら：薬理と治療，２６，S‐１２７７（１９９８） ART‐００１１
� 山西嘉晴ら：薬理と治療，２６，S‐１２８３（１９９８） ART‐００１２
	 小笹貴史ら：薬理と治療，２６，S‐１３０３（１９９８） ART‐００１４

 小倉博雄ら：薬理と治療，２６，S‐１３１３（１９９８） ART‐００１５

【文献請求先】

エーザイ株式会社 安全管理部 FAX ０３（３８１１）２７１０
ファイザー株式会社 製品情報センター FAX ０３（３３７９）３０５３

【商品情報お問い合わせ先】

エーザイ株式会社 お客様ホットライン �０１２０（４１９）４９７
ファイザー株式会社 製品情報センター �０１２０（６６４）４６７

D３５３６６‐０ CODE DI‐T‐AC２１８

製造販売元

販 売 提 携
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