
 

2022 年１月  （第 11 版） 

                                                  日本標準商品分類番号  871319 

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  

 

 

 

 

剤 形 点  眼  剤  

製 剤 の 規 制 区 分 該当しない 

規 格 ・ 含 量 1mL 中ブナゾシン塩酸塩 0.1mg 含有  

一 般 名  和名：ブナゾシン塩酸塩  （JAN） 
洋名：Bunazosin Hydrochloride （JAN） 

製 造 販 売 承 認 年 月 日 
薬価基準収載・販売開始年

月日 

製造販売承認年月日：2001 年 6 月 20 日 
薬価基準収載年月日：2001 年 8 月 31 日 
発 売 年 月 日：2001 年 9 月 04 日 

製 造 販 売 （ 輸 入 ） ・  
提 携 ・ 販 売 会 社 名  製造販売元  ：参天製薬株式会社  

医薬情報担当者の連絡先   

問  い 合  わ せ 窓  口  

参天製薬株式会社  製品情報センター 
TEL：0120-921-839  06-7664-8624 
受付時間：9 時～17 時（土・日・祝日を除く） 

医療関係者向けホームページ 
https://www.santen.co.jp/medical-channel/  

本ＩＦは 2021 年 8 月改訂の添付文書の記載に基づき作成した。 

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。 

29405  12 

 

https://www.santen.co.jp/medical-channel/


 

 

 

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－ 

（2020 年 4 月改訂） 

 

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・臨床適応するとともに、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・表現には医薬品、医療機器等の品質、有効性及

び安全性の確保等に関する法律の広告規則や販売情報提供活動ガイドライン、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。 
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 - 1 - 

Ⅰ．概要に関する項目

１．開発の経緯

交感神経α1受容体遮断剤が眼圧下降作用を有することは知られており、緑内障治療剤としての可能性を求めて多

くのα1遮断剤の眼圧下降作用が検討されてきたが、強い眼局所に対する刺激性や縮瞳作用などの理由で臨床応

用されるまでに至らなかった。 

ブナゾシン塩酸塩はエーザイ（株）で合成されたα1遮断剤で、α1受容体に高い選択性を有しており、血管緊張緩

和・血圧降下剤としてデタントール錠が1985年に発売されている。 

本剤はブナゾシン塩酸塩を主成分とする点眼剤である。眼局所のα1 受容体を選択的に遮断し眼圧を下降させると

いう既存の緑内障治療薬とは異なる作用機序を有する緑内障治療薬として開発され、有用性が認められたことから、

2001 年 6 月に承認され発売に至った。 

6 年間の再審査期間を経て、2009 年 9 月再審査結果通知を受け、再審査を終了した。 

 

２．製品の治療学的特性  

1. はじめての選択的α1 遮断点眼剤である。 

2. ぶどう膜強膜流出路からの房水流出促進により眼圧を下降させる。  （Ⅵ．2．(1)作用部位・作用機序  の項参照） 

3. 眼血流の増加作用が認められている（ウサギ）。     （Ⅵ．2．(2)．4)眼組織血流量増加作用（ウサギ）の項参照） 

4. 長期点眼において安定した眼圧下降効果を維持する。             （Ⅴ．5．(4)．2)安全性試験の項参照） 

5. 副作用発現率は、4.25％（308/7,251 例）であった【承認時までの調査：3.30％（17/515 例）、使用成績調査・特定

使用成績調査（再審査終了時）：4.32％（291/6,736 例）】。                  （Ⅷ．8 副作用の項参照） 

 

３．製品の製剤学的特性  

特になし 

 

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， 

最適使用推進ガイドライン等  

有

無  
タイトル，参照先  

ＲＭＰ 無  該当資料なし 

追加のリスク最小化活動とし

て作成されている資材  

無  該当資料なし 

最適使用推進ガイドライン 無  該当資料なし 

保険適用上の留意事項通知  無  該当資料なし 

 

５．承認条件及び流通・使用上の制限事項  

(1)承認条件  

設定されていない。 

(2)流通・使用上の制限事項  

該当しない 
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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  

デタントール®0.01％点眼液  

(2)洋名  

Detantol ® 0.01％  ophthalmic solution 

(3)名称の由来  

「国際関係における緊張緩和（デタント）をもたらす道具（ツール）」よりデタントールと命名した。 

 

２．一般名  

(1)和名（命名法） 

ブナゾシン塩酸塩（JAN） 

(2)洋名（命名法） 

Bunazosin Hydrochloride（JAN） 

Bunazosin（INN） 

(3)ステム 

プラゾシン誘導体系抗高血圧剤：-azosin 

 

３．構造式又は示性式  

 
 

４．分子式及び分子量  

分子式：C19H27N5O3･HCl 

分子量：409.91 

 

５．化学名（命名法）又は本質  

4-Amino-2-(4-butanoyl-1,4-diazepan-1-yl)-6,7-dimethoxyquinazoline monohydrochloride（ IUPAC）  

 

６．慣用名、別名、略号、記号番号  

DE-070
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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  

測定温度：20℃ 

溶媒  
試料1gを溶解するのに 
要する溶媒量（mL） 

日局の溶解性表現  

ギ酸  
水  
メタノール 
エタノール(99.5) 
ジエチルエーテル 

0.8 
110～130 
130～160 
1000～1200 
― 

極めて溶けやすい 
溶けにくい 
溶けにくい 
極めて溶けにくい 
ほとんど溶けない 

(3)吸湿性  

吸湿平衡を測定したところ 90％RH 以下の状態では、ほとんど吸湿性を示さなかった。 

(4)融点（分解点）、沸点、凝固点  

融点：約 273℃（分解） 

(5)酸塩基解離定数  

pKa：7.7（電位差滴定法） 

(6)分配係数  
測定温度：25℃ 

溶媒  分配率  
1-オクタノール：水＝1：1 

クロロホルム：水＝1：1 
0.215 
0.334 

(7)その他の主な示性値  

旋光性：旋光性を示さない。 

吸光度  λmax：244～246nm、328～332nm（0.1mol/L 塩酸溶液） 

 

２．有効成分の各種条件下における安定性  
試  験  保存条件  保存期間  保存形態  結   果  

長期保存試験  25℃／60%RH 66ヵ月  ポリエチレンバッグ 
ファイバードラム 

規格内※ 

加速試験  40℃／75%RH 6ヵ月  ポリエチレンバッグ 
ファイバードラム 

規格内※ 

※ 測定項目：性状、確認試験、純度試験、乾燥減量、含量  

 

３．有効成分の確認試験法、定量法  

＜確認試験法＞ 

日局「ブナゾシン塩酸塩」による 

＜定量法＞

日局「ブナゾシン塩酸塩」による 
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Ⅳ．製剤に関する項目 

１．剤形  

(1)剤形の区分  

点眼剤  

(2)製剤の外観及び性状  

無色澄明、無菌水性点眼剤  

(3)識別コード 

該当しない 

(4)製剤の物性 

pH：5.5～6.5 

浸透圧比：0.9～1.1 

(5)その他 

特になし 

 

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  1mL中にブナゾシン塩酸塩0.1mgを含有  

添加剤  濃グリセリン、ホウ酸、ベンザルコニウム塩化物、pH 調節剤  

(2)電解質等の濃度  

該当しない 

(3)熱量 

該当しない 

 

３．添付溶解液の組成及び容量  

該当しない 

 

４．力価  

該当しない 

 

５．混入する可能性のある夾雑物  

製剤に混入する可能性のある夾雑物は、有効成分の製造工程不純物（合成中間体、副生成物）及び製剤由来分

解生成物である。 
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６．製剤の各種条件下における安定性  
試験  保存条件  保存期間  保存形態  結果  

長期保存試験  25℃/60%RH 36ヵ月  最終製品（箱入り） 規格内※1 

加速試験  40℃/75%RH  6ヵ月  最終製品（箱入り） 規格内※1 

苛

酷

試

験  

光  25℃ 

60万 lx・hr 
点眼容器  

（シュリンクラベルなし、 

箱・投薬袋なし） 

規格外（含量低下を認め

た。）※2 

60万 lx・hr 
点眼容器  

（シュリンクラベル有り、 

箱なし、遮光用透明投薬袋入り） 
規格内※2 

温度  60℃ 1ヵ月  点眼容器  規格外（水分透過による含

量の上昇がみられた。）※3 

※1  測定項目：性状、確認試験、pH、浸透圧比、不溶性異物、不溶性微粒子、無菌、含量  

※2  測定項目：性状、pH、浸透圧比、不溶性異物、含量  

※3  測定項目：性状、確認試験、pH、浸透圧比、不溶性異物、無菌、含量  

 

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） 

― 

 

９．溶出性  

該当しない 

 

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  

該当しない 

(2)包装  

プラスチック点眼容器：5mL×10 本  （投薬袋同梱） 

(3)予備容量 

該当しない 

(4)容器の材質 

点眼容器：ポリエチレン、キャップ：ポリプロピレン、ラベル：ポリエチレンテレフタレート、投薬袋：ポリエチレン 

 

１１．別途提供される資材類  

特になし 
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１２．その他  

特になし 
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Ⅴ．治療に関する項目 

１．効能又は効果  

次の疾患において、他の緑内障治療薬で効果不十分な場合：緑内障、高眼圧症  

 

２．効能又は効果に関連する注意  

5．効能・効果に関連する注意  

他の緑内障治療薬で十分な眼圧下降効果が得られない場合、または副作用等により他の緑内障治療薬の使用が

継続不可能な場合に本剤の使用を検討すること。 

〈解説〉 

緑内障治療薬としての本剤の位置付けおよびその使用方法を明確にするために設定した。また、他の緑内障治療

薬で効果不十分な場合をより具体的にするため他の緑内障治療薬で十分な眼圧下降効果が得られない場合とし

た。 

〔承認時より記載〕 

 

３．用法及び用量 

(1)用法及び用量の解説  

通常、1 回 1 滴、1 日 2 回点眼する。 

(2) 用法及び用量の設定経緯・根拠  

「Ⅴ．5．（3）用量反応探索試験、Ⅴ．5．（4）．1)．① 無作為化並行用量反応試験」の項参照  

 

４．用法及び用量に関連する注意 

設定されていない 

 

５．臨床成績  

(1)臨床データパッケージ 

該当しない 

〈参考〉 

国内で実施された臨床試験の概要は次のとおりである｡ 

原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者（コンタクトレンズ非装用時、以下同様）を対象に実施した二重盲検比較

試験を含む4つの臨床試験において、2mmHgを超える眼圧下降効果を有効としたときの本剤の有効率は68.6％

（153/223例）であった1,2,3,4)。チモロールマレイン酸塩点眼液で効果不十分な緑内障、高眼圧症患者を対象とし、

チモロールマレイン酸塩点眼液から切り替えて使用した一般臨床試験における有効率は44.4％（16/36例）であった

5)。また、チモロールマレイン酸塩点眼液で効果不十分な緑内障、高眼圧症患者に本剤を追加併用したときの有効

率は50.0％（30/60例）であった6)。以下に臨床試験での各使用方法（単独・切り替え・併用）における背景因子別有

効率一覧を示す。 
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承認用法･用量における背景因子別有効率一覧表（承認時社内集計）－単独使用例  
症例数  

背景因子  評価例数  下降以上例数  有効率

（％） 

性別  男  
女  

 93 
130 

 56 
 97 

60.2 
74.6 

年齢  65歳未満  
65歳以上  

150 
 73 

106 
 47 

70.7 
64.4 

診断名  原発開放隅角緑内障 (POAG) 
高眼圧症 (OH) 

117 
106 

 86 
 67 

73.5 
63.2 

合併症  あり 
なし 

 39 
184 

 30 
123 

76.9 
66.8 

隅角* Shaffer分類4 
Shaffer分類3 

131 
 91 

 99 
 53 

75.6 
58.2 

0週眼圧  

22mmHg未満  
22mmHg以上24mmHg未満  
24mmHg以上26mmHg未満  
26mmHg以上  

  3 
103 
 74 
 43 

  1 
 66 
 54 
 32 

33.3 
64.1 
73.0 
74.4 

合計  223 153 68.6 

*：記載なしの1例を除く 

 

承認用法･用量における背景因子別有効率一覧表（承認時社内集計）－切り替え使用例  
症例数  

背景因子  評価例数  下降以上例数  有効率

(％) 

性別  男  
女  

 7 
29 

 1 
15 

14.3 
51.7 

年齢  65歳未満  
65歳以上  

22 
14 

 9 
 7 

40.9 
50.0 

診断名  原発開放隅角緑内障 (POAG) 
高眼圧症 (OH) 

18 
18 

 6 
10 

33.3 
55.6 

合併症  あり 
なし 

11 
25 

 4 
12 

36.4 
48.0 

隅角  Shaffer分類4 
Shaffer分類3 

28 
 8 

14 
 2 

50.0 
25.0 

0週眼圧  
22mmHg以上24mmHg未満  
24mmHg以上26mmHg未満  
26mmHg以上  

23 
 7 
 6 

 8 
 3 
 5 

34.8 
42.9 
83.3 

合計  36 16 44.4 

 

承認用法･用量における背景因子別有効率一覧表（承認時社内集計）－併用使用例  
症例数  

背景因子  評価例数  下降以上例数  有効率

(％) 

性  別  男  
女  

37 
23 

17 
13 

46.0 
56.5 

年  齢  65歳未満  
65歳以上  

39 
21 

18 
12 

46.2 
57.1 

診断名  原発開放隅角緑内障 (POAG) 
高眼圧症 (OH) 

29 
31 

14 
16 

48.3 
51.6 

合併症  あり 
なし 

41 
19 

21 
 9 

51.2 
47.4 

隅角  Shaffer分類4 
Shaffer分類3 

44 
16 

20 
10 

45.5 
62.5 

0週眼圧  
22mmHg以上24mmHg未満  
24mmHg以上26mmHg未満  
26mmHg以上  

35 
17 
 8 

18 
 7 
 5 

51.4 
41.2 
62.5 

合計  60 30 50.0 
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(2)臨床薬理試験 

第Ⅰ相試験 7) 

健康人（6例）を対象とし0.025～0.2％のブナゾシン塩酸塩点眼液を片眼（他眼は無処置）に単回投与した結果、

0.2％濃度で全例に刺激感、3例に眼重感がみられた。瞳孔径、血圧及び脈拍に臨床上問題となる症状はみられ

なかった。また、同様に0.1％ブナゾシン塩酸塩点眼液を片眼（他眼は無処置）に1回1滴、1日2回1週間連続投与

した結果、瞳孔径に有意な減少（paired t検定）がみられたが臨床上問題となる症状ではなかった。3例に点眼時刺

激や眼重感がみられたが、いずれも軽度であり点眼の継続に問題はなかった。以上の結果より、0.1％濃度までの

単回点眼投与及び1日2回1週間連続投与時の安全性、忍容性に問題のないことが確認された。 

注）本剤の承認されている用法・用量は0.01％濃度で1回1滴、1日2回である。 

 

(3)用量反応探索試験 

前期第Ⅱ相試験 8) 

原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者（6例9眼）を対象に、0.01％ブナゾシン塩酸塩点眼液を単回点眼した結

果、眼圧下降作用は12時間持続し、臨床用法として1日2回点眼が妥当であると考えられた。 

 

目的：原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者に対する作用持続性及び安全性の検討  
試験デザイン オープン試験  

対象  原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者（6 例 9 眼） 
試験方法  0.01％ブナゾシン塩酸塩点眼液を 1 回 1 滴点眼  

主要評価項目  非点眼時、点眼時の眼圧の推移（点眼前、点眼後 1、3、5、7、9、12、24 時間） 

結果  
作用  

持続性  

 

 
 
点眼後 1 時間から 12 時間にかけて、非点眼時の眼圧と比較して有意な眼圧下降作用が示され

た。 

安全性  眼局所の他覚所見や自覚症状に異常はみられなかった。 
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(4)検証的試験  

1)有効性検証試験 

① 無作為化並行用量反応試験 

後期第Ⅱ相試験 2)   

原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者（136例270眼）を対象に、0.001％、0.01％及び0.05％ブナゾシン塩酸塩

点眼液を1回1滴、1日2回4週間点眼した結果、臨床至適濃度は0.01％と考えられた。 

 
目的：原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者に対する至適濃度の検討  

試験デザイン 多施設共同無作為化二重盲検群間比較試験  
対象  原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者（136 例 270 眼） 

主な登録基準  観察期終了時の眼圧が 22mmHg 以上 30mmHg 以下  等  
試験方法  0.001％、0.01％及び 0.05％ブナゾシン塩酸塩点眼液を 1 回 1 滴、1 日 2 回 (朝、夕 )4 週間点眼  

主要評価項目  

・眼圧下降効果  
観察期終了時（0 週）と治療期終了時（4 週）の眼圧を比較し、次の 3 段階に判定  
①下降（2mmHg を超える下降） ②不変（2mmHg 以内の変動） ③上昇（2mmHg を超える上昇） 
・安全度  
副作用および合併症・偶発症の発現を考慮し、次の 4 段階に判定  
①安全である ②ほぼ安全である（継続投与できる） 
③安全性に問題あり（減量又は投与中止すべき） ④安全でない（他剤による治療を要する） 
・有用度  
眼圧下降効果と安全度を総合的に判断し、次の 5 段階に判定  
①極めて有用  ②有用  ③やや有用  ④どちらとも言えない ⑤好ましくない 

結果  

眼圧  
下降  
効果  

 

濃度  
判定（眼数） 

計  有効率  Kruskal-Wallis 

検定  
Scheffé 型  
多重比較  下降  不変  上昇  

0.001％ 25 58 5 88 28.4％ 
p=0.000** 

p=0.000** 
 
p=0.041* 

0.01％ 49 25 4 78 62.8％ 
0.05％ 35 48 3 86 40.7％ 

有効率：「下降」の比率  **：p<0.01 *：p<0.05 
 
0.01％群の有効率は他の 2 群に比べ有意に高かった。 

安全度  

 

濃度  
判定（例数） 

計  安全率  
Kruskal-Wallis 

検定  
Scheffé 型  
多重比較  安全で 

ある 
ほぼ安全  
である 

安全性に 
問題あり 

安全で 
ない 

0.001％ 43 2 1 0 46 93.5％ 
p=0.888 
（N.S.） 検定せず 0.01％ 42 2 1 0 45 93.3％ 

0.05％ 43 1 1 0 45 95.6％ 
安全率：「安全である」の比率   N.S.：Not Significant 

 
濃度間で安全率に有意差は認められなかった。副作用は 0.001％群で 3 例（眼脂、結膜充血、

灼熱感）、0.01％群で 3 例（しみる、結膜充血、刺激感）、0.05％群で 2 例（異物感、結膜充血な

ど）に認められたが、いずれも投与を継続又は中止することで軽減又は消失した。 

有用度  

 

濃度  
判定（例数） 

計  有用率  
Kruskal- 
Wallis 検

定  

Scheffé 型  
多重比較  極めて 

有用  有用  やや 
有用  

どちらとも 
いえない 

好ましく 
ない 

0.001％ 2 9 5 27 3 46 23.9％ 
p=0.006** 

p=0.006** 
 
N.S. 

0.01％ 8 16 4 12 2 42 57.1％ 
0.05％ 5 10 6 21 2 44 34.1％ 

有用率：「極めて有用」及び「有用」の比率  **：p<0.01  N.S.：Not Significant 
 
0.01％群の有用率は 0.001％群に比べ有意に高かった。0.01％群と 0.05％群の間には有意差は

認められなかった。 
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② 比較試験 

第Ⅲ相試験 

チモロールマレイン酸塩点眼液との比較試験 3） 

原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者（259 例 259 眼）を対象に、0.01％ブナゾシン塩酸塩点眼液又は 0.5％チ

モロールマレイン酸塩点眼液を 1 回 1 滴、1 日 2 回 4 週間点眼した結果、眼圧下降効果において、臨床的に同等

性は示されなかった。安全度においてはブナゾシン塩酸塩点眼液が有意に優れており、有用度は両群間に有意差

は認められなかった。 
 

目的：原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者に対する有効性、安全性及び有用性の検討  

試験デザイン 0.5％チモロールマレイン酸塩点眼液対照、多施設共同二重盲検比較試験  
対象  原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者（259 例 259 眼） 

主な登録基準  観察期終了時の眼圧が 22mmHg 以上 30mmHg 以下  等  

試験方法  
0.01％ブナゾシン塩酸塩点眼液（BZ）又は 0.5％チモロールマレイン酸塩点眼液（TM）を 
1 回 1 滴、1 日 2 回 (朝、夕 )4 週間点眼  

主要評価項目  

・眼圧下降効果  
観察期終了時（0 週）と治療期終了時（4 週）の眼圧を比較し、次の 4 段階に判定  
①著明下降（5mmHg 以上の下降） ②下降（2mmHg を超え 5mmHg 未満の下降） 
③不変（2mmHg 以内の変動） ④上昇（2mmHg を超える上昇） 

・安全度  
副作用および合併症・偶発症の発現を考慮し、次の 4 段階に判定  
①安全である ②ほぼ安全である（継続投与できる） 
③安全性に問題あり（減量又は投与中止すべき） ④安全でない（他剤による治療を要する） 

・有用度  
眼圧下降効果と安全度を総合的に判断し、次の 5 段階に判定  
①極めて有用  ②有用  ③やや有用  ④どちらとも言えない ⑤好ましくない 

結果  

眼圧  
下降  
効果  

 

薬剤  
判定  

計  有効率  2 標本  

Wilcoxon 検定  Fisher 検定  著明  
下降  下降  不変  上昇  

BZ 42 41 38 1 122 68.0％ 
p=0.047* P=0.400  

（N.S.） TM 59 28 32 0 119 73.1％ 
有効率の差（BZ－TM）とその 90％信頼区間  -5.1％（-14.7％～4.6％） 

有効率：「著明下降」及び「下降」の比率  *：p<0.05 N.S.：Not Significant 
 
BZ 群は TM 群に比べ、Wilcoxon2 標本検定では有意に劣っており、Fisher 直接確立法では有

意差が認められなかった。また有効率の差の 90％信頼区間から同等性は示されなかった。 

安全度  

 

薬剤  
判定  

計  安全率  2 標本  

Wilcoxon 検定  Fisher 検定  安全で 
ある 

ほぼ安全  
である 

安全性に 
問題あり 

安全で 
ない 

BZ 125 2 0 0 127 98.4％ 
p=0.004** p=0.006** 

TM 119 9 4 0 132 90.2％ 
安全率：「安全である」の比率   **：p<0.01 

 
BZ 群は TM 群に比べ有意に優れていた。 
副作用は BZ％群で 2 例 3 件（異物感、結膜充血、アレルギー結膜炎の眼局所症状）、TM 群で

は 13 例 17 件で認められた。 

有用度  

 

薬剤  
判定  

計  有用率  
2 標本  

Wilcoxon 
検定  

Fisher 検定  極めて 
有用  有用  やや 

有用  
どちらとも 
言えない 

好ましく 
ない 

BZ 42 41 0 36 3 122 68.0％ p=0.307 
N.S. 

p=0.890 
N.S. TM 54 31 2 28 7 122 69.7％ 

有用率の差（BZ－TM）とその 90％信頼区間  -17％（-11.4％～8.1％） 
有用率：「極めて有用」及び「有用」の比率  N.S.：Not Significant 

 
両群間に有意差は認められなかった。 
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ジピベフリン塩酸塩点眼液との比較試験 4) 

原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者（66 例 66 眼）を対象に、0.01％ブナゾシン塩酸塩点眼液又は 0.1％ジピ

ベフリン塩酸塩点眼液を 1 回 1 滴、1 日 2 回 4 週間点眼した結果、眼圧下降効果において、両剤間に有意差は

認められず臨床的に同等と考えられた。安全度及び有用度においてはブナゾシン塩酸塩点眼液が有意に優れて

いた。 

 
目的：原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者に対する有効性、安全性及び有用性の検討  

試験デザイン 0.1％ジピベフリン塩酸塩点眼液対照、多施設共同無作為化群間比較試験（封筒法） 
対象  原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者（66 例 66 眼） 

主な登録基準  観察期終了時の眼圧が 22mmHg 以上 30mmHg 以下  等  

試験方法  
0.01％ブナゾシン塩酸塩点眼液（BZ）又は 0.1％ジピベフリン塩酸塩点眼液（DPE）を 
1 回 1 滴、1 日 2 回 (朝、夕 )4 週間点眼  

主要評価項目  

・眼圧下降効果  
観察期終了時（0 週）と治療期終了時（4 週）の眼圧を比較し、次の 4 段階に判定  
①著明下降（5mmHg 以上の下降） ②下降（2mmHg を超え 5mmHg 未満の下降） 
③不変（2mmHg 以内の変動） ④上昇（2mmHg を超える上昇） 

・安全度  
副作用および合併症・偶発症の発現を考慮し、次の 4 段階に判定  
①安全である ②ほぼ安全である（継続投与できる） 
③安全性に問題あり（減量又は投与中止すべき） ④安全でない（他剤による治療を要する） 

・有用度  
眼圧下降効果と安全度を総合的に判断し、次の 5 段階に判定  
①極めて有用  ②有用  ③やや有用  ④どちらとも言えない ⑤好ましくない 

結果  

眼圧  
下降  
効果  

 

薬剤  
判定  

計  有効率  2 標本  

Wilcoxon 検定  Fisher 検定  著明  
下降  下降  不変  上昇  

BZ 6 17 8 1 32 71.9％ p=0.770 
（N.S.） 

P=0.282 
（N.S.） DPE 7 8 11 0 26 57.7％ 

有効率の差（BZ－DPE）とその 90％信頼区間  14.2％（-6.5％～34.8％） 
有効率：「著明下降」及び「下降」の比率  N.S.：Not Significant 

 
両群間に有意差は認められなかった。有効率の差の 90％信頼区間の下限が-10％より大きいこと

から、両剤は臨床的に同等と考えられた。 

安全度  

 

薬剤  
判定  

計  安全率  2 標本  

Wilcoxon 検定  Fisher 検定  安全で 
ある 

ほぼ安全  
である 

安全性に 
問題あり 

安全で 
ない 

BZ 35 0 0 0 35 100.0％ 
p=0.000** p=0.000** 

DPE 18 10 3 0 31 58.1％ 
安全率：「安全である」の比率   **：p<0.01 

 
BZ 群に副作用はみられなかった。BZ 群が DPE 群に比べ有意に優れていた。 

有用度  

 

薬剤  
判定  

計  有用率  
2 標本  

Wilcoxon 
検定  

Fisher 検定  極めて 
有用  有用  やや 

有用  
どちらとも 
言えない 

好ましく 
ない 

BZ 6 17 0 8 1 32 71.9％ 
p=0.058+ p=0.040* 

DPE 4 9 2 9 5 29 44.8％ 
有効率の差（BZ－DPE）とその 90％信頼区間  27.1％（6.3％～47.8％） 

有用率：「極めて有用」及び「有用」の比率  *：p<0.05 +：p<0.1 
 
2 標本 Wilcoxon 検定では、両群に有意差は認められなかったが、Fisher 検定では、BZ 群が DPE
群に比べ有意に優れていた。 
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チモロールマレイン酸塩点眼液併用時のジピベフリン塩酸塩点眼液との比較試験 6) 

0.5％チモロールマレイン酸塩点眼液単剤で効果不十分な原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者（147例147

眼）を対象に、0.01％ブナゾシン塩酸塩点眼液又は0.1％ジピベフリン塩酸塩点眼液を1回1滴、1日2回4週間追加

点眼した結果、眼圧下降効果において両剤に有意差は認められず、安全度においてはブナゾシン塩酸塩点眼液

が有意に優れていた。 

 

目的：0.5％チモロールマレイン酸塩点眼液単剤で効果不十分な原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者に対す

る併用（上乗せ）点眼時の有効性及び安全性の検討  
試験デザイン 0.1％ジピベフリン塩酸塩点眼液対照、多施設共同無作為化並行群間比較試験（電話法） 

対象  
0.5％チモロールマレイン酸塩点眼液で効果不十分な原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者

（147 例 147 眼） 

主な登録基準  
・0.5％チモロールマレイン酸塩点眼液単剤を使用した 4 週間の観察期終了時の眼圧が、少なく

とも片眼は 22mmHg 以上 30mmHg 以下  
・隅角が Shaffer の分類で 3～4 等  

試験方法  
0.01％ブナゾシン塩酸塩点眼液（BZ）又は 0.1％ジピベフリン塩酸塩点眼液（DPE）を、基礎薬で

ある 0.5％チモロールマレイン酸塩点眼液とともに 1 回 1 滴、1 日 2 回 (朝、夕 )４週間点眼。 

主要評価項目  

・眼圧下降効果  
観察期終了時（0 週）と併用治療期終了時（4 週）の眼圧を比較し、次の 4 段階に判定  
①著明下降（5mmHg 以上の下降） ②下降（2mmHg を超え 5mmHg 未満の下降） 
③不変（2mmHg 以内の変動） ④上昇（2mmHg を超える上昇） 

・安全度  
副作用の発現および臨床検査値の異常変動を考慮し、次の 4 段階に判定  
①安全である ②ほぼ安全である（継続投与できる） 
③安全性に問題あり（減量又は投与中止すべき） ④安全でない（他剤による治療を要する） 

結果  

眼圧  
下降  
効果  

 

薬剤  
判定  

計  有効率  2 標本  

Wilcoxon 検定  Fisher 検定  著明  
下降  下降  不変  上昇  

BZ 15 15 29 1 60 50.0％ p=0.291 
（N.S.） 

P=0.173 
（N.S.） DPE 13 17 16 1 47 63.8％ 

有効率の差（BZ－DPE）とその 90％信頼区間  13.8％（-29.7％～2.1％） 
有効率：「著明下降」及び「下降」の比率  N.S.：Not Significant 

 
両群間に有意差は認められなかった。 

安全度  

 

薬剤  
判定  

計  安全率  2 標本  

Wilcoxon 検定  Fisher 検定  安全で 
ある 

ほぼ安全  
である 

安全性に 
問題あり 

安全で 
ない 

BZ 63 12 1 0 76 82.9％ 
p=0.000** p=0.000** 

DPE 34 28 7 2 71 47.9％ 
安全率：「安全である」の比率   **：p<0.01 

 
BZ群がDPE群に比べ有意に優れていた。 
副作用発現率はBZ群 9.3％（8/86例）、DPE群 47.4％（36/76例）であり、DPE群が有意に高かっ

た。BZ群の主な副作用は結膜充血・充血5件、異物感3件等であった。 
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2)安全性試験 

長期投与試験 9) 

原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者（72 例）を対象に、0.01％ブナゾシン塩酸塩点眼液 1 回 1 滴、1 日 2 回 52

週間連続点眼した結果、眼圧下降効果は良好に維持され、副作用は認められなかった。 

 

目的：原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者に対する長期点眼での有効性及び安全性の検討  
試験デザイン 多施設共同オープン試験  

対象  原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者（72 例） 

主な登録基準  
移行期（ブナゾシン塩酸塩点眼液を 4 週間点眼）終了時において、 
・両眼の眼圧がともに 21mmHg 以下  
・有用度が「極めて有用」又は「有用」と判定  

試験方法  
0.01％ブナゾシン塩酸塩点眼液を 1 回 1 滴、1 日 2 回 (朝、夕 )52 週間点眼  
（眼圧下降効果が不十分な場合は 0.05％ブナゾシン塩酸塩点眼液に変更） 

主要評価項目  

・経過良好度  
長期点眼期全般における眼圧下降効果ならびに眼圧コントロール状況を次の 4 段階に判定  
①極めて良好  ②良好  ③やや良好  ④不良  

・安全度  
副作用および合併症・偶発症の発現を考慮し、次の 4 段階に判定  
①安全である ②ほぼ安全である ③安全性に問題あり ④安全でない 

結果  

経過  
良好度  

 
極めて良好  良好  やや良好  不良  計  良好率  

38 22 10 2 72 83.3％ 
良好率：「極めて良好」及び「良好」の比率  

 
0.01％ブナゾシン塩酸塩点眼液は長期点眼期 0 週から 52 週までを通じて良好な眼圧下降効果

を維持した（グラフ参照）。 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
（ ）内：例数 
##：p<0.01 
（観察期終了時との 

比較、paired t 検定） 

安全度  

 

安全である ほぼ安全  
である 

安全性に 
問題あり 安全でない 計  安全率  

72 0 0 0 72 100.0％ 
安全率：「安全である」の比率  

 
長期点眼期間中に瞳孔径や瞼裂幅等の特に問題となる変動や副作用は認められなかった。 

注）長期点眼期に 0.01％から点眼開始した症例について社内再集計  
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(5)患者・病態別試験  

原発閉塞隅角緑内障患者 10) 

レーザー周辺虹彩切開術または周辺虹彩切除術施行後の原発閉塞隅角緑内障患者（32例）を対象とし、0.01％

ブナゾシン塩酸塩点眼液を1回1滴、1日2回 (朝、夕 )8週間、無治療の症例には単独投与、β遮断点眼剤1剤にて

治療中の症例には併用投与した。その結果、2mmHgを超える眼圧下降を示した場合を有効としたときの有効率は

51.6％（16/31例、社内再集計）であった。副作用は認められなかった。 

ぶどう膜炎による続発性緑内障患者 11) 

ぶどう膜炎による続発性緑内障患者（11例）を対象とし、0.01％ブナゾシン塩酸塩点眼液を1回1滴、1日2回 (朝、

夕 )7日間投与した結果、良好な眼圧下降効果を示したが、11例中9例で抗炎症剤が併用されており、その影響も

考えられた。前房フレア値の増加や虹彩炎の悪化などの炎症増悪や副作用はみられなかった。 

偽落屑症候群による続発緑内障患者 11) 

偽落屑症候群による続発性緑内障患者（14例）を対象とし、0.01％ブナゾシン塩酸塩点眼液を1回1滴、1日2回

(朝、夕 )8週間投与した結果、2mmHgを超える眼圧下降値を示した場合を有効としたときの有効率は42.9％（6/14

例）であった。前房フレア値や偽落屑物質の変化や副作用はみられなかった。 

一般臨床試験 5) 

0.5％チモロールマレイン酸塩点眼液で眼圧が22mmHg以上のコントロール不十分の原発開放隅角緑内障及び高

眼圧症患者（n＝40）を対象とし、0.01％ブナゾシン塩酸塩点眼液へ切り替え1回1滴、1日2回 (朝、夕 )6週間投与し

た。その結果、眼圧は有意な下降を示し（p<0.01、paired t検定、0週との比較）、2mmHgを超える眼圧下降値を有

効としたときの有効率は44.4％（16/36例、社内再集計）であった。副作用はみられなかった。 

 

(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 

市販後臨床試験 12) 

0.005％ラタノプロスト点眼液単剤で眼圧下降効果が不十分な原発開放隅角緑内障及び高眼圧症患者を対象に、

本剤あるいはプラセボを 1 回 1 滴、1 日 2 回 4 週間追加併用した（二重盲検法）。実施計画書に適合した解析対

象集団（PPS、n=135）及び PPS より除外した点眼遵守違反等の症例を含めた最大の解析対象集団（FAS、n=153）

における評価対象眼（片眼）の眼圧下降度では群間に有意差は認められなかった。しかしながら、FAS において両

眼ともに評価可能な被験者における、両眼平均値を用いた追加解析（n=120）では群間に有意差が認められた

（p=0.005、t 検定）。 

副作用についてはプラセボ群と比べて結膜充血、眼そう痒症等が多く認められるものの、その他はプラセボ群と大差

はなかった。副作用発現率は本剤群 18.6％（19/102 例）、プラセボ群 10.3％（6/58 例）であり、群間に有意差は認

められなかった。 

 

 

 

 

 

 

 

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  

特になし 

 
併用4週後眼圧下降度  

平均±標準偏差（mmHg） t検定  
P値  

デタントール群（n） プラセボ群（n） 
PPS［評価対象眼（片眼）］ -3.2±2.6（88） -2.6±2.4（47） 0.239 

FAS［評価対象眼（片眼）］ -3.2±2.7（97） -2.5±2.4（55） 0.101 

追加解析［両眼平均値］ -3.1±2.1（79） -1.9±2.2（41） 0.005 
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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  

α1 遮断薬  

 

２．薬理作用  

(1)作用部位・作用機序  

作用部位：眼部交感神経系のα1 受容体に作用する。 

作用機序：眼局所の交感神経α1 受容体を選択的に遮断し、ぶどう膜強膜流出路からの房水流出を促進すること

により眼圧を下降させる。 

 

(2)薬効を裏付ける試験成績  

1)α1受容体遮断作用  

① in vitro 

ラット輸精管を用いた in vitro の実験で、ブナゾシン塩酸塩はα1 受容体を選択的に遮断し、α2 受容体には影響

を与えない 13)。 

α遮断薬  
シナプス前α受容体親和性  シナプス後α受容体親和性  

選択性※ 
濃度（mol/L） pA2 例数  濃度（mol/L） pA2 例数  

ブナゾシン 10-6 6.09±0.05  6 10-8,10-7 8.63±0.05 10 0.0029 
プラゾシン 10-6 6.03±0.07  5 10-8,10-7 8.54±0.04 10 0.0031 
フェントラミン 10-7,10-6 7.86±0.06 10 10-7,10-6 7.52±0.04 10 2.19 
トラゾリン 10-6 6.55±0.06  5 10-5 5.52±0.09  5 10.7 
ヨヒンビン 10-7,10-6 7.53±0.07 10 10-5 5.80±0.10  5 53.7 

※数字が小さいほどα1受容体に対する選択性が高くなる。 

モルモット腸間膜動脈及び静脈を用いた in vitro の実験で、ブナゾシン塩酸塩はα1 受容体を選択的に遮断し、高

濃度でもα2 受容体には影響を与えない 14)。 

② ウサギ 15) 16) 

上頚部交感神経節切除白色ウサギにおいて、0.1％ブナゾシン塩酸塩点眼液は眼圧下降作用を示さなかった。さ

らに、0.1％ブナゾシン塩酸塩点眼液をノルアドレナリン投与 30 分前に前処置した場合、0.1％ノルアドレナリン点眼

による眼圧上昇を有意に抑制した（Student t 検定）。 

 

上頚部交感神経節切除白色ウサギにおける眼圧に及ぼす影響 

  
n=7              n=7  **p<0.01（Student t-検定） 
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白色ウサギに 0.1％ブナゾシン塩酸塩点眼液を片眼点眼した結果、点眼眼では眼圧下降が認められたが、対側眼

（非点眼眼）では変化は認められず、ブナゾシン塩酸塩は眼局所に作用して眼圧を下降させたと考えられた。 

注）本剤が承認されている濃度は 0.01%である。 

2)房水流出促進作用（ウサギ）16) 

正常眼圧白色ウサギにおいて、フルオロフォトメトリー法により房水動態に及ぼす影響を検討した結果、0.05％ブナ

ゾシン塩酸塩点眼液は房水流量係数及び虹彩透過係数を変化させないことから、房水産生及び線維柱帯流出路

からの房水流出に影響を及ぼさないと考えられた。また、同様に前房内デキストラン灌流法により検討した結果で

は、ぶどう膜強膜房水流出率を有意に増加させたことから、ぶどう膜強膜流出路からの房水流出促進が考えられた

（paired t検定）。 

 

白色ウサギの眼圧及びぶどう膜強膜流出路に及ぼす影響  

 
n=10、*p<0.05（paired t検定） 

3)眼圧下降作用（ウサギ）  

ブナゾシン塩酸塩の点眼は、白色ウサギにおける水負荷誘発高眼圧に対し眼圧上昇を有意に抑制し、α-キモトリ

プシン誘発高眼圧に対し眼圧を下降させることが認められている17)。 

α-キモトリプシン誘発高眼圧ウサギにおいて、0.1％ブナゾシン塩酸塩点眼液と4％ピロカルピン塩酸塩点眼液を併

用投与した結果、4％ピロカルピン塩酸塩点眼液単独投与と同程度の眼圧下降であった18)。 

注）本剤が承認されている濃度は0.01%である。  

4)眼組織血流量増加作用（ウサギ）19) 

正常眼圧白色ウサギにおいて、0.005％ブナゾシン塩酸塩点眼液の投与により脈絡膜組織血流量の有意な増加が

認められた（熱勾配式組織血流計、paired t 検定）。 

注）本剤が承認されている濃度は 0.01%である。 

 

(3)作用発現時間・持続時間 8) 

前期第Ⅱ相臨床試験において、0.01％ブナゾシン塩酸塩点眼液は点眼後 1 時間から 12 時間にかけて、非点眼時

の眼圧と比較して有意な眼圧下降作用を示した（paired t 検定）。 
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Ⅶ．薬物動態に関する項目 

１．血中濃度の推移

(1)治療上有効な血中濃度  

該当しない 

(2)臨床試験で確認された血中濃度 7） 

0.05％ブナゾシン塩酸塩点眼液を健康成人男性（6 例）に 1 回 1 滴、片眼へ単回点眼し、血漿中濃度を HPLC に

て測定した。点眼 0.25～3 時間後の血漿中濃度は、全例定量下限（1.0ng/mL）未満であった。 

0.1％ブナゾシン塩酸塩点眼液を健康成人男性（6 例）に 1 回 1 滴、片眼へ単回点眼し、血漿中濃度を HPLC に

て測定した。点眼後 15 分、30 分もしくは 1 時間のいずれかの測定時点で 6 例中 4 例に定量下限（1.0ng/mL）をわ

ずかに上回る濃度（1.1～1.6ng/mL）が検出された。 

0.1％ブナゾシン塩酸塩点眼液を健康成人男性（6 例）に 1 回 1 滴、1 日 2 回、7 日間片眼へ反復点眼し、血漿中

濃度を HPLC にて測定した（下表）。反復点眼による血漿中濃度の蓄積は認められず、最終点眼終了後 12 時間

目には、全例定量下限（1.0ng/mL）未満であった。 

注）本剤が承認されている濃度は0.01%である。 

 
0.1％ブナゾシン塩酸塩点眼液1週間反復点眼における血漿中濃度  

測定日  時間

（hr） 
健康成人男性  

1 2 3 4 5 6 

2日目  

0.25 
0.5 

1 
3 

N.D. 
N.D. 
N.D. 
N.D. 

N.D. 
1.0 

N.D. 
N.D. 

N.D. 
N.D. 
N.D. 
N.D. 

1.0 
N.D. 
N.D. 
N.D. 

N.D. 
N.D. 
N.D. 
N.D. 

N.D. 
1.1 
1.0 

N.D. 
3日目  0.25 N.D. N.D. N.D. N.D. N.D. N.D. 

7日目  

0 
0.25 

0.5 
1 
3 

N.D. 
N.D. 
N.D. 
N.D. 
N.D. 

N.D. 
N.D. 
N.D. 
N.D. 
N.D. 

N.D. 
N.D. 
N.D. 
N.D. 
N.D. 

N.D. 
N.D. 
N.D. 
1.0 

N.D. 

N.D. 
N.D. 
N.D. 
1.1 

N.D. 

N.D. 
N.D. 
1.2 

N.D. 
N.D. 

最終点眼後  12 N.D. N.D. N.D. N.D. N.D. N.D. 
ng/mL、N.D.：定量下限（1.0ng/mL）未満、n=6 

(3)中毒域  

該当資料なし 

(4)食事・併用薬の影響  

該当資料なし 

 

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 

該当資料なし 

(4)クリアランス 

該当資料なし 
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(5)分布容積 

該当資料なし 

(6)その他 

特になし 

 

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  

〈参考：イヌ〉 

2 頭のビーグル犬にブナゾシン塩酸塩水溶液（12mg/1 頭）をそれぞれ経口投与及び静注し、経口投与時及び静注

時の AUC の比から生物学的利用率を求めると 0.33 及び 0.23 であった。 

 

５．分布  

(1)血液－脳関門通過性  

〈参考：ラット、ウサギ〉 

ラット、ウサギとも脳への移行はきわめて少ない。ラットに14C-ブナゾシン塩酸塩4mg/kg経口投与時の脳中放射能濃

度は0.01µg/g以下（血漿中濃度の1/10以下）であった。ウサギの場合は血漿中濃度の1/10～1/20であった。 

(2)血液－胎盤関門通過性  

〈参考：ラット〉 

妊娠ラットにおける血中ピーク時（0.5 時間後、0.24µg/mL）の胎児では 0.10µg/g の放射能濃度を示し、低濃度なが

ら通過性が認められた 20)。 

(3)乳汁への移行性  

〈参考：ラット〉 

自然分娩後 13～14 日目の雌ラットに 14C-ブナゾシン塩酸塩 4mg/kg を経口投与後、その乳児に吸乳させた。乳

児の血中放射能濃度は最高値の 4 時間後でも 0.004µg/mL であり、母ラットの血中濃度（1 時間後、0.125µg/mL）

に比べて著しく低かったが、乳児の肝には母ラット血中の 1/3、乳児血中の約 10 倍濃度の放射能が存在した 20) 。 

(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  

〈参考〉 

1)眼組織内分布－単回投与（ウサギ）21) 

白色ウサギに 0.01%14C-ブナゾシン塩酸塩点眼液を単回点眼すると、角膜、結膜、前部強膜、虹彩･毛様体、房水

等に高濃度に分布し、房水では点眼後 30 分、それ以外の眼組織では点眼後 15 分に最高濃度を示したのち速や

かに消失した。水晶体、硝子体、網脈絡膜への分布はわずかであった。 

一方、有色ウサギに単回点眼した場合、白色ウサギに比べメラニン含有組織である虹彩･毛様体、網脈絡膜に高

濃度に分布し、虹彩･毛様体では点眼後 3 日目に最高濃度を示したのち緩慢に消失した（下表）。 
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有色ウサギにおける0.01％14C-ブナゾシン塩酸塩点眼液単回投与時の眼組織中濃度  

組織  
組織中濃度（ng eq./g or mL） 

0.25hr 1hr＊ 2hr 4hr* 8hr 1day 3day 7day 14day 
血漿  3.2 2.9**  1.1 0.4** N.D. N.D. N.D. N.D. N.D. 
結膜  468.7 98.2 24.7  15.3 N.D. N.D.  8.1 N.D. N.D. 

外眼筋  84.9  24.4  8.2   3.6 N.D.  3.0 N.D. N.D. N.D. 
角膜  1098.8 1286.4 265.5  81.4   3.0 11.0* 46.1* 16.4 14.9 
房水  20.2  76.1 18.3   6.7 N.D. N.D. N.D. N.D. N.D. 

虹彩／毛様体  79.3 747.2 382.3 786.2 455.4 532.2 1813.9 1405.0 712.6 
水晶体  N.D.   1.8 1.9  1.3   0.4  0.6  1.3 N.D. N.D. 

前部硝子体  N.D. N.D. N.D. N.D. N.D. N.D. N.D. N.D. N.D. 
後部硝子体  N.D. N.D. N.D. N.D. N.D. N.D. N.D. N.D. N.D. 
網脈絡膜    7.5  11.5 11.6  9.3   5.8   6.2  6.4  7.3  5.9 
前部強膜  296.3 331.6 82.9  88.1  55.1  64.9 111.9 95.3 50.0 
後部強膜    4.0   3.1 1.9 N.D. N.D. N.D. N.D. N.D. N.D. 

N.D.：検出限界未満、n=4（*：n=3、血漿：n=2、**：n=1） 

2)眼組織内分布－反復投与（ウサギ）22) 

同様に有色ウサギに 0.1％ブナゾシン塩酸塩点眼液を両眼に 1 日 1 回 1 滴 12 週間反復点眼した結果、房水、

角膜及び血漿中濃度はいずれの時点においても検出できなかった。虹彩／毛様体及び網脈絡膜では、点眼回

数が増えるに従い組織中濃度は増加し、8 週後にほぼ定常に達していると考えられた。12 週間反復点眼後の消

失半減期は、虹彩／毛様体 103 日、網脈絡膜 152 日であった。 

注）本剤が承認されている濃度は 0.01%である。 

 
有色ウサギにおける0.1％ブナゾシン塩酸塩点眼液反復投与時の眼組織中濃度  
最終点眼後時間  

（day） 
組織中濃度（µg /g） 

単回点眼  4週間点眼  8週間点眼  12週間点眼  

虹
彩
／ 毛

様
体 

1 
7 

14 
56 

112 
224 

4.71 
3.49 
1.53 
1.28 
1.03 
－ 

35.90 
29.02 
21.63 
7.55 
5.93 
－ 

42.69 
40.23 
35.58 
21.85 

17.69* 
－ 

52.01 
44.50 
31.81 
20.99 
15.09 
7.40 

網
脈
絡
膜 

1 
7 

14 
56 

112 
224 

0.20 
0.14 
N.D. 
N.D. 
N.D. 
－ 

0.86 
1.77 
0.73 
0.96 
－ 
－ 

3.53 
5.01 
4.69 
6.08 
3.05 
－ 

6.10 
5.75 
4.68 
4.90 
4.35 
2.34 

N.D.：検出限界未満、n=4（*：n=3） 

3)メラニンに対する親和性（ in vitro）21) 

ウシ眼球から調整したメラニンを用いたin vitroでの試験において、ブナゾシン塩酸塩はメラニンに高い親和性を

示すことが認められた。 
 

薬物名  結合率（％） 解離率（％） 
ブナゾシン塩酸塩  80.7 32.0 
クロロキンニリン酸  85.3  9.4 
塩酸ベフノロール 61.0 44.3 
ノルフロキサシン 60.1 46.4 
チモロールマレイン酸塩  28.0 80.7 
オフロキサシン 29.1 84.6 

n=3 

4)経口及び点眼時の眼球中濃度（ラット）23) 

有色ラットに経口（4mg/kg）及び点眼（0.01％点眼液 5µL）単回投与し、14C-ブナゾシン塩酸塩の眼球中組織濃

度を測定した結果、点眼では投与薬物量に対する眼球への移行率は高いものの、絶対的な移行量は経口投与

よりもいずれの時点でも低かった。 
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（6）血漿蛋白結合率 

血清蛋白結合率：97.24±0.16％（平衡透析法） 

 

６．代謝  

(1)代謝部位及び代謝経路 

〈参考：外国人データ〉 
14C-ブナゾシン塩酸塩 2.0mg を健康成人男男性（3 例）に投与した際の代謝物の観察結果から、ブナゾシン塩酸

塩は他のキナゾリン誘導体同様、一次代謝経路において脱メチル化、脱水化されていた。尿中に回収された代謝

物は、N-グルクロン酸抱合体などであった。糞中には、6 位あるいは 7 位の脱メチル体などさまざまの代謝物が見出

された。O-グルクロン酸抱合体は尿中及び糞中に同程度の量が存在する一方で、N-グルクロン酸抱合体は尿中に

豊富であった 24)。 

(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 

〈参考：ラット〉 

ラットを用いた in vitro 及び in vivo における 6-デスメチルブナゾシン及び 7-デスメチルブナゾシンの活性は、未変

化体であるブナゾシンの 1/10～1/500 であった。 

 

７．排泄 

健康成人（6例）の片眼に0.1%ブナゾシン塩酸塩点眼液注）を1回1滴点眼したとき、点眼後24時間までに点眼量の

2.5%が尿中に排泄された。また、健康成人の片眼に0.1%ブナゾシン塩酸塩点眼液注）を1日2回、7日間反復点眼し

たときの1、3及び7日目の未変化体の尿中排出量は1日点眼量の2.3～3.4%となり、8日後には全例定量下限

（0.5ng/mL）未満になった7)。 

注）本剤が承認されている濃度は0.01%である。 

 

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 

 

１０．特定の背景を有する患者  

該当資料なし 

有色ラットにおける14C-ブナゾシン塩酸塩点眼あるいは経口投与時の眼球中濃度  

 眼球中濃度（ng eq./g） 
0.25hr 0.5hr 1hr 2hr 8hr 1day 7day 28day 

点眼  110.5  75.3  67.7  64.9  46.2  69.0  56.6  41.1 
経口   82.4 175.3 216.2 494.5 760.3 528.1 432.2 275.0 

        n=3 
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１１．その他 

特になし 
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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  

設定されていない 

 

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 本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者  

〈解説〉  

2.1 本剤の副作用として眼瞼炎が報告されている。本剤の成分による過敏症の既往歴のある患者に本剤を使用し

た場合、過敏症を起こす可能性があるので、本剤の成分による過敏症の既往歴のある患者には使用しないこと。 

〔承認時より記載〕 

 

３．効能又は効果に関連する注意とその理由  

5．効能・効果に関連する注意  

他の緑内障治療薬で十分な眼圧下降効果が得られない場合、または副作用等により他の緑内障治療薬の使用が

継続不可能な場合に本剤の使用を検討すること。 

〈解説〉 

緑内障治療薬としての本剤の位置付けおよびその使用方法を明確にするために設定した。また他の緑内障治療薬

で効果不十分な場合をより具体的にするため他の緑内障治療薬で十分な眼圧下降効果が得られない場合とした。 

〔承認時より記載〕 

 

４．用法及び用量に関連する注意とその理由  

設定されていない 

 

５．重要な基本的注意とその理由  

設定されていない 

 

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 

設定されていない 

(2)腎機能障害患者 

設定されていない 

(3)肝機能障害患者 

設定されていない 

(4)生殖能を有する者 

設定されていない 
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(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：経口）で催奇形作用が報告されている。 

〈解説〉 

妊婦又は妊娠している可能性のある女性への使用経験がないことから記載した。 

なお、ラットを用いた器官形成期投与試験において、妊娠12～17日の期間を12～13日、13～14日、14～15日及び

15～17日目に分割し、各時期に200mg/kgを短期投与したところ、各投与群において催奇形性が認められたとの報

告がある。 

〔承認時より記載〕 

 (6)授乳婦 

9.6 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こと。動物実験（ラット：経口）

で乳汁中への移行が報告されている。 

〈解説〉 

授乳中の女性への使用経験がないことから記載した。 

なお、14C-ブナゾシン塩酸塩経口投与後のラットの母乳中への移行試験において、乳児の胃内乳汁中には母獣血

中濃度より高い放射能が認められたとの報告がある20)。 

〔承認時より記載〕 

(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。 

〈解説〉 

本剤では小児等を対象とした臨床試験を実施していないことから記載した。 

〔承認時より記載〕 

 (8)高齢者 

9.8 高齢者  

一般に生理機能が低下している。 

〈解説〉 

高齢者は腎機能、肝機能等の生理機能が低下していることが多く、医薬品の副作用が発現しやすい傾向にあり、

一般的に医薬品の投与にあたっては常に十分な注意が必要である。 

承認時までの臨床試験成績において高齢者と非高齢者の間で有効性、安全性に特別な相違は認められなかった

が、一般的な注意として記載した。 
〔承認時より記載〕 

 

７．相互作用  

(1)併用禁忌とその理由 

設定されていない 

(2)併用注意とその理由  

設定されていない 
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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 

設定されていない 

(2)その他の副作用 

 

 

 

 

 

 

〈解説〉 

「1～5%未満」および「1%未満」の副作用については、本剤の承認時までの臨床試験で安全性解析対象となった

総症例515例中の副作用発現例数を参考にして、頻度別に記載した。「頻度不明」の副作用は、承認時までの臨

床試験では認められなかったが、使用成績調査及び特定使用成績調査における副作用発現状況、医師からの自

発報告に基づいて記載した。 

臨床試験における症例 515 例中に認められた添付文書記載の副作用発現件数・頻度は以下の通り。 

眼   
結膜充血（眼充血）：11 件（2.13%） 〔承認時より記載〕 

眼の異物感：4 件（0.78%） 〔承認時より記載〕 

眼刺激：4 件（0.78％） 〔承認時より記載〕 

角膜びらん、びまん性表層角膜炎等の角膜上皮障害：１件（0.19%） 〔2002 年 4 月より記載〕 

〈症例概要はⅩⅢ .備考  の項参照〉 

眼のそう痒感 1 件（0.19%） 〔2002 年 9 月より記載〕 

霧視：1 件（0.19%） 〔2002 年 9 月より記載〕 

結膜炎：1 件（0.19%） 〔2004 年 11 月より記載〕 

眼瞼炎  〔2002 年 4 月より記載〕 

〈症例概要はⅩⅢ .備考  の項参照〉 

眼痛  〔2004 年 11 月より記載〕 

眼乾燥感（眼乾燥） 〔2004 年 11 月より記載〕 

眼部不快感 〔2004 年 11 月より記載〕 

術中虹彩緊張低下症候群（IFIS） 〔2007 年 12 月より記載〕 

〈症例概要はⅩⅢ .備考  の項参照〉 

その他   

頭痛：2 件（0.392%） 〔2002 年 4 月より記載〕 

〈症例概要はⅩⅢ .備考  の項参照〉 

動悸  〔2003 年 2 月より記載〕 

〈症例概要はⅩⅢ .備考  の項参照〉 

頻脈  〔2003 年 2 月より記載〕 

〈症例概要はⅩⅢ .備考  の項参照〉 

  

11.2 その他の副作用  

 1～5％未満  1％未満  頻度不明  

眼  

結膜充血 眼の異物感、眼刺激、角膜びらん・びま

ん性表層角膜炎等の角膜上皮障害、眼

のそう痒感、霧視、結膜炎 

眼瞼炎、眼痛、眼乾燥感、眼部不快感、

術中虹彩緊張低下症候群（IFIS） 

その他   頭痛 動悸、頻脈 
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項目別副作用発現頻度及び臨床検査値異常一覧  

◆副作用発現状況一覧表（再審査終了時社内集計） 

時期  
承認時迄の 

状況  

使用成績調査、特定使用成績調査  
合計  使用成績  

調査  
長期使用に

関する調査  
小計  

安全性解析対象症例数 515 6,178 558 6,736 7,251 
副作用等の発現症例数 17 254 37 291 308 
副作用等の発現件数  27 308 46 354 381 
副作用等の発現症例率 3.30％ 4.11％ 6.63％ 4.32％ 4.25％ 

副作用等の種類  副作用等の種類別発現症例（件数）率（％） 
精神障害  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 

不眠症  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
神経系障害  2 (0.39) 11 (0.18) － 11 (0.16) 13 (0.18) 

脳梗塞  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
浮動性めまい － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
頭痛  2 (0.39) 7 (0.11) － 7 (0.10) 9 (0.12) 
頭皮異常感覚  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
異臭感  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 

眼障害  16 (3.11) 233 (3.77) 36 (6.45) 269 (3.99) 285 (3.93) 
眼の違和感  － 3 (0.05) － 3 (0.04) 3 (0.04) 
眼の乾燥感  － 3 (0.05) － 3 (0.04) 3 (0.04) 
眼部熱感  － － 1 (0.18) 1 (0.01) 1 (0.01) 
眼圧迫感  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
眼精疲労  1 (0.19) 1 (0.02) － 1 (0.01) 2 (0.03) 
眼瞼炎  － 12 (0.19) 2 (0.36) 14 (0.21) 14 (0.19) 
眼瞼皮膚炎  － 8 (0.13) 1 (0.18) 9 (0.13) 9 (0.12) 
眼瞼湿疹  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
アレルギー性眼瞼炎 － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
結膜濾胞  1 (0.19) 1 (0.02) － 1 (0.01) 2 (0.03) 
結膜出血  － 2 (0.03) － 2 (0.03) 2 (0.03) 
結膜浮腫  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
結膜炎  － 1 (0.02) 2 (0.36) 3 (0.04) 3 (0.04) 
アレルギー性結膜炎 1 (0.19) 5 (0.08) － 5 (0.07) 6 (0.08) 
角膜上皮欠損  － 2 (0.03) 1 (0.18) 3 (0.04) 3 (0.04) 
角膜びらん － 14 (0.23) 4 (0.72) 18 (0.27) 18 (0.25) 
角膜浸潤  － 1 (0.02) 1 (0.18) 2 (0.03) 2 (0.03) 
眼乾燥  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
眼瞼紅斑  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
眼刺激 4 (0.78) 16 (0.26) 2 (0.36) 18 (0.27) 22 (0.30) 
眼の灼熱感  － － 1 (0.18) 1 (0.01) 1 (0.01) 
眼痛  － 10 (0.16) 5 (0.90) 15 (0.22) 15 (0.21) 
眼瞼浮腫  － 2 (0.03) 1 (0.18) 3 (0.04) 3 (0.04) 
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時期  
承認時迄の 

状況  

使用成績調査、特定使用成績調査  
合計  使用成績  

調査  
長期使用に

関する調査  
小計  

副作用等の種類  副作用等の種類別発現症例（件数）率（％） 
眼障害（つづき）      

眼瞼下垂  － 2 (0.03) 1 (0.18) 3 (0.04) 3 (0.04) 
虹彩毛様体炎  － 2 (0.03) － 2 (0.03) 2 (0.03) 
角膜炎  1 (0.19) 15 (0.24) 1 (0.18) 16 (0.24) 17 (0.23) 
乾性角結膜炎  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
涙液分泌低下  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
流涙増加  － 3 (0.05) － 3 (0.04) 3 (0.04) 
眼充血  3 (0.58) 37 (0.60) 8 (1.43) 45 (0.67) 48 (0.66) 
点状角膜炎  － 10 (0.16) 2 (0.36) 12 (0.18) 12 (0.17) 
網膜静脈閉塞  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
強膜炎  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
ブドウ膜炎  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
霧視  1 (0.19) 16 (0.26) 2 (0.36) 18 (0.27) 19 (0.26) 
眼の異物感  4 (0.78) 14 (0.23) － 14 (0.21) 18 (0.25) 
結膜充血  8 (1.55) 70 (1.13) 6 (1.08) 76 (1.13) 84 (1.16) 
眼瞼そう痒症  － 2 (0.03) － 2 (0.03) 2 (0.03) 
眼そう痒症  1 (0.19) 12 (0.19) 1 (0.18) 13 (0.19) 14 (0.19) 
眼部不快感  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
結膜乳頭状増殖  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
角膜障害  － 2 (0.03) 1 (0.18) 3 (0.04) 3 (0.04) 
結膜弛緩症  － － 1 (0.18) 1 (0.01) 1 (0.01) 

心臓障害  － 4 (0.06) 2 (0.36) 6 (0.09) 6 (0.08) 
動悸  － 4 (0.06) 1 (0.18) 5 (0.07) 5 (0.07) 
頻脈  － － 1 (0.18) 1 (0.01) 1 (0.01) 

血管障害  － 2 (0.03) － 2 (0.03) 2 (0.03) 
潮紅  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
高血圧  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 

呼吸器、胸郭及び縦隔

障害  
－ 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 

喘息  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
胃腸障害  － 2 (0.03) － 2 (0.03) 2 (0.03) 

悪心  － 2 (0.03) － 2 (0.03) 2 (0.03) 
全身障害及び投与局所様態 － 2 (0.03) － 2 (0.03) 2 (0.03) 

気分不良  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
浮遊感  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 

臨床検査  － 6 (0.10) － 6 (0.09) 6 (0.08) 
血圧低下  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
血圧上昇  － 1 (0.02) － 1 (0.01) 1 (0.01) 
眼圧上昇  － 4 (0.06) － 4 (0.06) 4 (0.06) 
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基礎疾患、合併症、重症度及び手術の有無等背景別の副作用発現頻度 

◆背景因子別・副作用の発現頻度一覧表（承認時社内集計） 

要因  
背景因子  

評価  
例数  

副作用発現  中止  
例数  率 (％) 件数  例数  率 (％) 

性別  男  
女  

232 
283 

 7 
10 

3.0 
3.5 

10 
17 

0 
4 

0 
40.0 

年齢  65歳未満  
65歳以上  

324 
191 

13 
 4 

4.0 
2.1 

18 
 9 

3 
1 

23.1 
25.0 

診断名  

原発開放隅角緑内障 (POAG) 
高眼圧症 (OH) 
原発閉塞隅角緑内障 (PACG) 
続発緑内障 (SG) 

242 
216 
 32 
 25 

 8 
 9 
 0 
 0 

3.3 
4.2 
0 
0 

10 
17 
 0 
 0 

2 
2 
0 
0 

25.0 
22.2 

0 
0 

使用法  
（診断名） 

単独使用 (POAG､OH) 
単独使用 (PACG､SG) 
併用使用 (POAG､OH) 
切り替え使用 (POAG､OH) 

333 
 57 
 86 
 39 

 9 
 0 
 8 
 0 

2.7 
0 

9.3 
0 

13 
 0 
14 
 0 

3 
0 
1 
0 

33.3 
0 

12.5 
0 

合計  515 17 3.3 27 4 23.5 

 

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  

患者に対し以下の点に注意するよう指導すること。 

・本剤に含まれているベンザルコニウム塩化物はソフトコンタクトレンズに吸着されることがあるので、ソフトコンタクト

レンズを装用している場合には、点眼前にレンズを外し、点眼後少なくとも5～10分間の間隔をあけて再装用する

こと。 

・薬液汚染防止のため、点眼のとき、容器の先端が直接目に触れないように注意すること。 

・患眼を開瞼して結膜囊内に点眼し、1～5分間閉瞼して涙囊部を圧迫させた後、開瞼すること。 

・他の点眼剤を併用する場合には、少なくとも5分以上間隔をあけてから点眼すること。 

・遮光して保存すること。 

〈解説〉 

・ソフトコンタクトレンズはベンザルコニウム塩化物等の点眼液の成分を吸着しやすい材質であり、レンズに吸着した

ベンザルコニウム塩化物が角膜障害を起こす可能性があることから、本剤点眼前にレンズを外し、涙液中のベンザ

ルコニウム塩化物濃度が十分に低下した後にレンズを再装用するよう指導すること。 

〔承認時より記載、2021年8月一部改訂〕 

・点眼剤の一般的な適用上の注意であることから記載した。点眼のとき、容器の先端が直接目に触れると、眼脂や

雑菌等により薬液が汚染するおそれがある。薬液の汚染及び二次的な感染を防止するために記載した。 

〔承認時より記載〕 

・点眼液は鼻涙管を経由して鼻咽頭粘膜から全身へ吸収されることがある。閉瞼及び涙嚢部を圧迫して全身吸収

を抑制することにより、全身性の副作用を防ぎ、また治療効果を高めるために記載した。 

〔承認時より記載〕 
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・本剤は他の点眼剤と併用して使用することが想定される。併用時の間隔が不十分な場合、先に点眼した薬剤が

後から点眼した薬剤によって洗い流されてしまう。他の点眼剤と併用する場合には、相互に影響を与えないよう少

なくとも 5 分以上の間隔をあけて点眼するよう指導すること。 

〔承認時より記載〕 

・本剤は遮光保存が必要な製剤であることから記載した。品質を保つために適切な条件で保存するよう指導するこ

と。 

〔承認時より記載、2021 年 12 月より本項に移動〕 

 

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  

α1遮断薬を服用中又は過去に服用経験のある患者において、α1遮断作用によると考えられる術中虹彩緊張低下

症候群（Intraoperative Floppy Iris Syndrome）があらわれるとの報告がある。 

〈解説〉 

α1遮断内服薬による術中虹彩緊張低下症候群 (IFIS)発現の報告に基づき記載した。 
〔2008年1月より記載〕 

(2)非臨床使用に基づく情報 

設定されていない 
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Ⅸ．非臨床試験に関する項目 

１．薬理試験  

(1)薬効薬理試験 

「Ⅵ．薬効薬理に関する項目」の項参照  

(2)安全性薬理試験 

1）中枢神経系に対する作用 

中枢神経系に対する抑制作用がある（マウス、ラット）。 

すなわち、マウスではブナゾシン塩酸塩は 10mg/kg（p.o.）以上でメタンフェタミン拮抗を示し、さらに 40mg/kg（p.o.）

以上で grooming 行動抑制、ペントバルビタール麻酔延長、抗酢酸 writhing 作用、自発運動抑制作用及びモル

ヒネによる挙尾、鎮痛に拮抗した。ブナゾシン塩酸塩は 160mg/kg（p.o.）以上で体温下降を示した。 

2）消化器系に対する影響  

血圧低下によると考えられる膵液分泌抑制作用がみられる（100μg/kg、i.v.、イヌ）。幽門結紮ラットの胃酸、ペプ

シン分泌に対し経口 1mg/kg は影響しないが 10mg/kg で 30～40％抑制した。 

3）血液系に対する影響  

ウサギ血小板の ADP による凝集に対して抑制作用がある（1.25×10-5g/mL）。凝固、線溶系には作用しない。 

4）脂質代謝に対する影響  

コレステロール負荷 SHR に 1 及び 10mg/kg（p.o.、8 週間）を投与し検査したが、特に影響はみられない。 

5）その他 

抗アセチルコリン作用、抗バリウム作用、抗セロトニン作用、抗ヒスタミン作用、抗オキシトシン作用及びβ遮断作

用はない。 

(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 25) 

ブナゾシン塩酸塩による主な症状は、マウス及びラットとも経口、筋肉、皮下投与では自発運動の低下、鎮静、呼

吸数の減少、振戦がみられ、高投与量では眼瞼を閉鎖する例もみられた。静脈内投与では投与中または直後に痙

攣がみられた後、他の経路とほぼ同様の症状がみられた。 

LD50 (mg/kg) 
動物種  経口  筋肉内  静脈内  皮下  

マウス 
(ICR) 

雄  1201 660 57.0 730 
雌  1250 598 80.0 630 

ラット 
(Wistar) 

雄  980 205 51.2 
～64.0 430 

雌  1280 152 50.0 365 

(2)反復投与毒性試験 

1)亜急性毒性試験 26) 

SD系ラットにおけるブナゾシン塩酸塩の最大無作用量は、5週間経口投与で1mg/kg/dayであった。10mg/kg/day以

上では肝の重量増加、100mg/kg/dayでは肝細胞の腫大、血漿中コレステロールの増加などが認められたが、休薬

により回復した。 

ビーグルにおけるブナゾシン塩酸塩の最大無作用量は、5 週間経口投与で 10mg/kg/day であった。3mg/kg/day 以

上で眼瞼下垂がみられ、30mg/kg/day 以上では嘔吐、流涎、自発運動低下がみられたが、血液学的検査、臓器重

量、病理組織学的検査では異常は認められなかった。 
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2)慢性毒性試験  

SD系ラットにおけるブナゾシン塩酸塩の最大無作用量は、12ヵ月間経口投与で1mg/kg/dayであった。

10mg/kg/day以上では脾臓の重量増加、肝細胞の腫大、30mg/kg/dayでは腎臓、副腎の重量増加などの変化が

認められた27)。 

ビーグルにおけるブナゾシン塩酸塩の最大無作用量は、54週間経口投与で5mg/kg/dayであった。25mg/kg/dayで

は嘔吐、自発運動抑制、瞬膜弛緩、流涎がみられたが、休薬により回復し、血液学的検査、臓器、病理組織学的

検査などでは影響を認めなかった28)。 

(3)遺伝毒性試験 

該当資料なし 

(4)がん原性試験 

ラット及びマウスを用いた 104 週間投与による癌原性試験（1～100mg/kg/day）を実施したが、薬物投与による腫瘍

発生率の増加は認められなかった。 

(5)生殖発生毒性試験 

1)妊娠前・妊娠初期 29) 

SD系ラットを用いた経口投与（6.25～100mg/kg/day）では、親動物の25mg/kg/day以上で妊娠率の低下が認めら

れた。しかし、雌雄への単独投与ではその低下が実現しないことから、その影響は軽微なものと考えられた。胎児発

生には異常はみられなかった。 

2)器官形成期  

妊娠SD系ラットを用いた経口投与（6.25～400mg/kg/day）では25mg/kg/day以上で母動物の肝、腎への影響ととも

に新生児の発育遅延作用が示唆された。また、100mg/kg/day以上で胚致死が認められた30)。妊娠12～17日の期

間を12～13日、13～14日、14～15日及び15～17日目に分割し、各時期に200mg/kgを短期投与したところ、各投

与群において催奇形性が認められた。 

3)周産期・授乳期 31) 

妊娠SD系ラットを用いた経口投与（6.25～100mg/kg/day）では新生児の行動並びに機能発達、形態及び生殖能

に異常は認められなかった。また、25mg/kg/day以上で母動物の肝及び腎への影響と50mg/kg/day以上で哺育へ

の影響が認められた。 

(6)局所刺激性試験 

該当資料なし 

(7)その他の特殊毒性 

眼刺激性・眼毒性 

白色ウサギ（0.1及び1.0％点眼液を1回1滴、30分間隔1日10回点眼）を用いた試験において、軽度かつ一過性の

結膜充血が認められた以外、眼科学的検査、一般状態に変化は認められなかった32)。 

白色ウサギ（0.1及び1.0％点眼液を1回1滴、2時間間隔1日4回点眼を4週間）を用いた試験において、軽度の結膜

充血が認められた以外、眼科学的検査、病理組織学的検査、一般状態、体重に変化は認められなかった32)。 

有色ウサギ（0.1,1.0,3.0％点眼液を1回1滴、1日2回点眼を26週間）を用いた試験において、眼科学的検査、病理

組織学的検査、一般状態、体重に変化は認められなかった33)。 

また、白色ウサギにおいて、光によるブナゾシン塩酸塩点眼液の強制劣化品（30 万および 120 万 lx･hr、0.01％点

眼液を 1 回 1 滴、30 分間隔 1 日 10 回点眼）を用いた試験においても眼科学的検査、一般状態に変化は認めら

れなかった 32)。 

網膜電位図に及ぼす影響 33) 

ネコ（0.1％点眼液を1回50µL、1日2回点眼を4週間）及びウサギ（1.0,3.0％点眼液を1回1滴、1日2回点眼を26

週間）において網膜電位図に及ぼす影響は認められなかった。 

角膜上皮創傷治癒に及ぼす影響  

ウサギ角膜上皮にn-ヘプタノールを接触させ直径6mmの上皮を剥離した直後より、基剤、0.01％又は0.1％ブ

ナゾシン塩酸塩点眼液を1回50µL、1日2回点眼した。その結果、いずれの群も点眼無処置群と比較して剥離12
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時間後から28時間後までの治癒速度及び72時間後までの損傷面積の変化に有意な差は認められず、ブナソシン

塩酸塩は角膜上皮の創傷治癒に影響を及ぼさなかった。 

皮膚感作性 32) 

モルモットを用いたマキシマイゼーション試験において、0.5％皮内投与および 25％皮膚塗布により感作した場合に

陰性であった。 

変異原性 

DNA 修復能試験では Bacillus subtilis（H17,M45）及び Escherichia coli（W3110,P3478）の両指標菌で抗菌性や

致死感受性に差は認められなかった。復帰変異性試験では、Salmonella typhimurium 

（TA100,TA1535,TA98,TA1537,TA1358）及び Escherichia coli（WP2/uvr）を用いた代謝活性化法でも復帰変異

コロニー数の増加は認められなかった。また、マウスを用いた小核試験（200～800mg/kg）でも小核を有する赤血球

の増加は認められなかった。 

抗原性  

ブナゾシン塩酸塩はフロインド完全アジュバント処理免疫によってもモルモット及びウサギにおいて抗原性は認めら

れなかった。 
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Ⅹ．管理的事項に関する項目 

１．規制区分  

製    剤：該当しない 

有効成分：劇薬 

 

２．有効期間  

3 年（安定性試験結果に基づく） 

 

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  

外箱開封後は、遮光して保存すること。 

Ⅳ．6 製剤の各種条件下における安定性  の項参照  

 

５．患者向け資材  

・患者向医薬品ガイド ： なし 

・くすりのしおり ： あり 

・その他の患者向け資材  ： 服薬指導箋 （https://www.santen.co.jp/medical-channel/tools/shizai/?from=glonavi） 

 

６．同一成分・同効薬  

本剤は先発医薬品であり、一物二名称の製品はない。 

 

７．国際誕生年月日  

1985 年 4 月 16 日  

 

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  

承認年月日：2001 年 6 月 20 日  

承認番号：21300AMZ00486000 

薬価基準収載年月日：2001 年 8 月 31 日  

販売開始年月日：2001 年 9 月 4 日  

 

https://www.santen.co.jp/medical-channel/tools/shizai/?from=glonavi
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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  

該当しない 

 

１０．再審査結果、再評価結果公表年月日及びその内容  

2009 年 9 月 29 日（再審査結果通知  薬食発 0929 第 3 号） 

薬事法第 14 条第 2 項第 3 号イからハまでのいずれにも該当しない（効能・効果、用法・用量等、承認内容に変更

はない）。 

 

１１．再審査期間  

6 年：2001 年 6 月 20 日～2007 年 6 月 19 日（終了） 

 

１２．投薬期間制限に関する情報  

本剤は、投薬期間に関する制限は定められていない。 

 

１３．各種コード 
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（9桁）番号  

レセプト電算処理

システム用コード 

1319747Q1023 1319747Q1023 113980801 660451004 

 

１４．保険給付上の注意  

設定されていない 
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ⅩⅡ．参考資料 

１．主な外国での発売状況  

発売されていない 

 

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・服薬指導に際して臨床判断を行うにあたっての参考情報  

該当資料なし 
 

２．その他の関連資料  

◎その他の副作用の症例の概要  

【眼瞼炎】 

 

 

 

 

 

 

No. 
患者  

1日投与量  
投与期間  

副作用  
性・ 
年齢 

使用理由  
（合併症） 

経過及び処置  

1 男・ 
60代  

続発緑内障  
（なし） 

2回  
15日間  

眼瞼縁炎、術後虹彩炎の再燃、結膜充血  
投与11日前：右眼白内障手術＋眼内レンズ挿入術を行う。ベタメタゾンリン酸

エステルナトリウム・フラジオマイシン硫酸塩眼・耳科用液 (6回 /
日 )、レボフロキサシン水和物点眼液0.5%(6回 /日 )、ジクロフェ

ナクナトリウム点眼液 (4回 /日 )使用。 
投与7日前：炎症も消失し、術後経過良好だが、眼圧は27mm Hgのため、さら

にラタノプロスト点眼液追加。 
投与開始日：眼圧上昇以外に術後経過は問題ないが、眼圧18-20mmHgの

ため本剤追加。ジクロフェナクナトリウム点眼液中止。ベタメタゾ

ンリン酸エステルナトリウム・フラジオマイシン硫酸塩眼・耳科用

液及びレボフロキサシン水和物点眼液0.5％を(6回 /日 )→(4回 /
日 )に減量。 

投与8日目：定期診察にて再来。充血の訴えあり。球結膜の軽度充血と虹彩

炎（術後）の再燃を認めたため、ベタメタゾンリン酸エステルナトリ

ウム・フラジオマイシン硫酸塩眼・耳科用液及びレボフロキサシ

ン水和物点眼液0.5％(4回 /日 )→(6回 /日 )に増量。 
投与15日目：定期診察にて再来。球結膜・瞼結膜の充血及び眼瞼縁炎を認  
(投与中止日 ) め、術後虹彩炎も軽快しないため、本剤投与中止。 
中止7日後：定期診察にて再来。球・瞼結膜の充血消失、眼瞼縁炎消失。虹

彩炎もほぼ沈静化していた。 
併用薬：チモロールマレイン酸塩点眼液、ラタノプロスト点眼液、ジクロフェナクナトリウム点眼液、レボフロキサシン

水和物点眼液0.5％、ベタメタゾンリン酸エステルナトリウム・フラジオマイシン硫酸塩眼・耳科用液、アセタ

ゾラミド錠、L-アスパラギン酸カリウム錠  
2 女・ 

70代  
緑内障  

(老人性白内障) 
2回  

60日間  
接触性皮膚炎  
投与開始日：右眼の緑内障に対し、本剤投与開始。 
投与5-16日目：次第に右眼の内眼角部分の皮膚が赤く腫脹し、かゆくなって

きた。 
投与32日目：受診時、右眼内眼角部に眼瞼炎を認めたが、本剤との因果関

係不明にて点眼続行。 
投与60日目：右眼眼瞼及びその周囲の皮膚は発赤・腫脹・痂皮形成。本剤  
(投与中止日 ) 投与中止。ベタメタゾンリン酸エステルナトリウム・フラジオマイ

シン硫酸塩眼軟膏2回 /日塗布。 
中止5日後：回復。 

併用薬：ピレノキシン点眼液、チモロールマレイン酸塩点眼液  
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【術中虹彩緊張低下症候群（IFIS）】 

 

【角膜びらん、びまん性表層角膜炎等の角膜上皮障害】 

No. 
患者  

1日投与量  
投与期間  

副作用  
性・ 
年齢 

使用理由  
（合併症） 

経過及び処置  

1 女・ 
20代  

開放隅角  
緑内障  
（なし） 

2回  
2日間  

両眼点状表層角膜炎  
投与開始日：開放隅角緑内障に対し、本剤投与開始。 
投与2日目：両眼痛、充血、刺激症状あり。本剤投与中止し、処置として副腎  
(投与中止日 ) 皮質ホルモン点眼剤投与。 
中止4日後：軽快。 

併用薬：ラタノプロスト点眼液  
2 女・ 

70代  
高眼圧症  
(白内障 ) 

2回  
23日間  

角膜びらん 
投与開始日：高眼圧症に対し、本剤投与開始。 
投与21日目：軽度の角膜障害を認める。 
投与23日目：患者が眼の痛みを訴えたため、本剤投与中止。角膜びらんを認

(投与中止日 )  めた。 
中止25日後：角膜障害はほぼ完治。痛みも訴えなくなった。 
中止31日後：軽快。 

併用薬：ピレノキシン点眼液､クロモグリク酸ナトリウム点眼液  

 

【頭痛】 

No. 
患者  

1日投与量  
投与期間  

副作用  
性・ 
年齢 

使用理由  
（合併症） 

経過及び処置  

1 女・ 
70代  

開放隅角  
緑内障  

（結膜炎） 

2回  
3日間  

 
2回  

21日間  

後頭部頭重感 

投与開始日  ：開放隅角緑内障に対し、本剤投与開始。 
投与3日目  ：本剤点眼約2時間後より起床不可、ふらつき(+)、後頭部痛 (+)。 
(投与中止日 )  近医救急外来受診するも原因不明。 
中止1日後：近医脳外科受診。血圧正常。自己判断にて本剤使用せず。 
中止3日後：本剤点眼の上、当院受診。前眼部、中間透光体に異常なし。本 
(再投与日 ) 剤点眼続行の上、様観を指示。 
再投与14日目：MRI施行。 
再投与19日目：脳外科受診。MRIの結果、著変なし。 
再投与21日目：当院受診。本剤点眼にて後頭部頭重感 (+)のため、点眼中止  
(再中止日 )  を指示。 
再中止17日後：当院受診。頭重感軽快。 
 
 
 
 
 
 

併用薬：プラノプロフェン点眼液  

 

 

No. 
患者  

1日投与量  
投与期間  

副作用  
性・ 
年齢 

使用理由  
（合併症） 

経過及び処置  

1 女・ 
70代  

緑内障  
（白内障） 
（便秘） 

2回  
2～3年  

 

術中虹彩緊張低下症候群 (IFIS) 
投与開始日：両眼に本剤投与開始。 
中止33日前：近医より白内障手術目的で当院へ紹介受診。 
手 術 日：両眼に対して白内障手術施行。両眼にIFIS発症。虹彩の縮  
(中止1日後 ) 瞳、動揺、脱出、また水流による虹彩のうねりが認められた。こ

のため、手術時間の延長となった。手術後、IFISは回復。 
術後経過に問題なし。 

併用薬：ピレノキシン点眼液、マグネシウム塩製剤、大建中湯  

臨床検査値  
 中止1日後 中止3日後 
血圧 (mmHg) 135/－ 132/70 
眼圧 (mmHg) － R=14、L=12 

 



 

 40 

【動悸】 

 

【頻脈】 

No. 
患者  

1日投与量  
投与期間  

副作用  
性・ 
年齢 

使用理由  
（合併症） 

経過及び処置  

1 男・ 
60代  

両眼高眼圧

症  
(喘息 ) 

(アレルギー性

結膜炎 ) 

2回  
1日間  

頻脈 

投与開始日  ：喘息のため当日朝よりツロブテロールテープ(2mg)を貼り、使用  
(投与中止日 ) 開始。平常時脈拍は70回 /分程度。夕刻に本剤点眼後、約

100回 /分の頻脈を生じた。その後患者は本剤点眼中止。 
中止1日後  ：脈拍は72回 /分に軽減、正常となっていた。回復。 

併用薬：ペミロラストカリウム点眼液、ドルゾラミド塩酸塩点眼液、ツロブテロールテープ 

 

 

 

 

 

No. 
患者  

1日投与量  
投与期間  

副作用  
性・ 
年齢 

使用理由  
（合併症） 

経過及び処置  

1 女・ 
60代  

両眼正常眼

圧緑内障  
（眼精疲労） 

2回  
29日間  

動悸  
投与開始日：左眼視野狭窄進行したため、本剤、メコバラミン内服 (1.5mg/

日 )処方。 
投与29日目：夜、本剤点眼後動悸を強く感じ、平常脈拍70回 /分位なのが 
(投与中止日 ) 80回 /分になるとの訴えあり。以前よりイソプロピルウノプロストン

点眼 (2回 /日 )後も、少し動悸を感じていたが、本剤にて増強し

たとのこと。担当医師が以前にイソプロピルウノプロストン点眼

の副作用につき患者に尋ねたが、その時はしみるとの訴えの

みであったため、イソプロピルウノプロストン点眼続行していた。

同日、両剤点眼中止。ラタノプロスト点眼液に変更。 
中止14日後：ラタノプロスト点眼液では動悸 (－)、現在のところ特に問題なく

点眼できている。回復。 
併用薬：イソプロピルウノプロストン点眼液、シアノコバラミン点眼液、メコバラミン錠  
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