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　※2017年９月改訂（第９版）
　2014年９月改訂

処方箋医薬品注）

注）注意－医師等の処方箋により 

使用すること

【貯　　法】室温保存（取扱い上の注意参照）
【使用期限】製造後３年（外箱に表示）

吸入ステロイド喘息治療剤

 �  【組成・性状】

 �  【効能・効果】
気管支喘息

 �  【用法・用量】
成人
通常、成人にはシクレソニドとして１００～４００ μ gを１日１回
吸入投与する。なお、症状により適宜増減するが、１日の
最大投与量は８００ μ gとする。
また、１日に８００ μ gを投与する場合は、朝、夜の１日２回
に分けて投与する。
小児
通常、小児にはシクレソニドとして１００～２００ μ gを１日１回
吸入投与する。なお、良好に症状がコントロールされてい
る場合は50μ g１日１回まで減量できる。
�

 

 　

 　

＜用法・用量に関連する使用上の注意＞
\１喘息症状の緩解がみられた場合は、治療上必要最小限の
用量を投与すること。

�

【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）

感染症の患者［症状を増悪するおそれがある。］

 　　 ２．重要な基本的注意
\１本剤は気管支拡張剤並びに全身性ステロイド剤のように
既に起きている発作を速やかに軽減する薬剤ではないの
で、毎日規則正しく使用すること。

\２本剤の投与開始前には、患者の喘息症状を比較的安定な状
態にしておくこと。特に、喘息発作重積状態又は喘息の急
激な悪化状態のときには原則として本剤は使用しないこと。

\３気管支粘液の分泌が著しい患者では、本剤の肺内での作
用を確実にするため本剤の吸入に先立って、分泌がある
程度減少するまで他剤を使用することが望ましい。

\４本剤の投与期間中に急性の発作が発現した場合は、発作
発現時に短時間作用性吸入β ２刺激薬等の他の適切な薬剤
を使用するよう患者を指導すること。また、その薬剤の
使用量が増加したり、効果が十分でなくなってきたと感
じられたら、喘息の管理が十分でないことが考えられる
ので、可及的速やかに医療機関を受診し治療を求めるよ
う患者を指導すること。このような状態は喘息の管理が
不十分になっていることを示唆し、患者の生命を脅かす
可能性があるので、本剤の増量あるいは気管支拡張剤・
全身性ステロイド剤を短期間併用し、症状の軽減に合わ
せて併用薬剤を徐々に減量すること。

\５気道感染に伴い喘息症状の増悪がみられた場合には、本
剤の増量を含むステロイド療法の強化と感染症の治療を
考慮すること。

\６本剤の投与を突然中止すると喘息の急激な悪化を起こす
ことがあるので、投与を中止する場合には患者の喘息症
状を観察しながら徐々に減量すること。

\７全身性ステロイド剤と比較し可能性は低いが、吸入ステ
ロイド剤の投与により全身性の作用（副腎皮質機能抑制、
小児の成長遅延、骨密度の低下、白内障、緑内障を含
む）が発現する可能性があるので、吸入ステロイド剤の
投与量は患者毎に喘息をコントロールできる最少用量に
調節すること。特に長期間、大量投与の場合には定期的
に検査を行い、全身性の作用が認められた場合には患者
の喘息症状を観察しながら徐々に減量するなど適切な処
置を行うこと。

\８全身性ステロイド剤の減量は本剤の吸入開始後症状の安
定をみて徐々に行うこと。減量にあたっては一般のステ
ロイド剤の減量法に準ずる。 

\２１日１回投与の場合には、本剤を夜に投与することが望
ましい。

【禁忌（次の患者には投与しないこと）】
１．有効な抗菌剤の存在しない感染症、深在性真菌症の患
者［症状を増悪するおそれがある。］

２．本剤の成分に対して過敏症の既往歴のある患者
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無水エタノール
１,１,１,２- テトラフルオロエタン（HFA-１３４a）添加物

本品の内容物は、無色の液体である色調・性状

＊ バルブからの噴射主薬量

【原則禁忌（次の患者には投与しないことを原則とする
が、特に必要とする場合には慎重に投与すること）】
結核性疾患の患者［症状を増悪するおそれがある。］
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５．高齢者への投与
高齢者での薬物動態試験で、活性代謝物である脱イソブ
チリル体の血中濃度が非高齢者に比べて高くなることが
認められているので、患者の状態を観察しながら慎重に
投与すること。（【薬物動態】の項参照）

６．妊婦、産婦、授乳婦等への投与
\１妊婦又は妊娠している可能性のある婦人には、治療上の
有益性が危険性を上まわると判断される場合にのみ投与
すること。［本薬は動物実験（ラット、ウサギ）で胎盤
通過性が報告されている１）。また、本薬は動物実験（ウ
サギ）で副腎皮質ステロイド剤に共通した催奇形作用が
報告されている２）。］

\２授乳中の婦人には、本剤投与中は授乳を避けさせること
が望ましい。［本薬は動物実験（ラット）で乳汁中に移
行（静脈内投与において投与量の０.０４４％以下）すること
が報告されている１）。］

� ７．小児等への投与
\１全身性ステロイド剤と比較し可能性は低いが、吸入ステ
ロイド剤を特に長期間、大量に投与する場合に成長遅延
をきたすおそれがある。長期間投与する場合には投与量
は患者毎に喘息をコントロールできる最少用量に調節す
ることとし、身長等の経過の観察を十分行うこと。また
使用にあたっては、使用法を正しく指導すること。

\２低出生体重児、新生児、乳児又は４歳以下の幼児に対す
る安全性は確立していない。［国内での使用経験がな
い。］

８．過量投与
長期間の過量投与（【用法・用量】の範囲を超えた量等）
により、副腎皮質機能抑制等の全身性の作用がみられる
ことがあるので、このような場合には、患者の症状を観
察しながら徐々に減量するなど適切な処置を行うこと。

９．適用上の注意
\１本剤は口腔内への吸入投与にのみ使用すること（内服し
ても効果はみられない）。

\２本剤吸入後に、うがいを実施するよう指導すること（口
腔内カンジダ症又は嗄声の予防のため）。ただし、うが
いが困難な患者には、うがいではなく、口腔内をすすぐ
よう指導すること。

 �  【薬物動態】
１．血清中濃度
\１健康成人
１）単回吸入投与
健康成人に本剤２００又は４００ μ gを単回吸入投与したとき
の血清中活性代謝物（脱イソブチリル体）の濃度推移
及び動態パラメータを以下に示す３）。
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４００ μ g（n＝１１）２００ μ g（n＝１１）
用量

標準偏差平均標準偏差平均

０.６５０１.４８５０.２１３０.６６９
AUCinf

［μ g・h/ L］

０.１０６０.３８４０.０６３０.１７７Cmax［ μ g/ L］

０.８０２.８４１.０７２.６３t１/２［h］

０.２５０.３８０.５９０.５３tmax［h］

\９長期又は大量の全身性ステロイド療法を受けている患者
では副腎皮質機能不全が考えられるので、本剤投与後の
全身性ステロイド剤の減量中並びに離脱後も副腎皮質機
能検査を行い、外傷、手術、重症感染症等の侵襲には十
分に注意を払うこと。また、必要があれば一時的に全身
性ステロイド剤の増量を行うこと。　

\　１０ 本剤を含む吸入ステロイド剤投与後に、潜在していた基
礎疾患であるChurg-Strauss症候群にみられる好酸球増多
症がまれにあらわれることがある。この症状は通常、全
身性ステロイド剤の減量並びに離脱に伴って発現してお
り、本剤との直接的な因果関係は確立されていないが、
本剤の投与期間中は、好酸球数の推移や、他のChurg-
Strauss症候群症状（しびれ、発熱、関節痛、肺の浸潤等
の血管炎症状等）に注意すること。

\　１１ 全身性ステロイド剤の減量並びに離脱に伴って、鼻炎、
湿疹、蕁麻疹、眩暈、動悸、倦怠感、顔のほてり、結膜
炎等の症状が発現・増悪することがある。このような症
状があらわれた場合には適切な処置を行うこと。

３．相互作用
本剤はエステラーゼによる代謝を受けて活性代謝物であ
る脱イソブチリル体に変換される。脱イソブチリル体は
主として肝チトクロームP-450 3A4（CYP3A4）で代謝さ
れる。
〔併用注意〕（併用に注意すること）

� ４．副作用
成人：
承認時までの安全性評価対象５８８例中４５例（７.７％）に副
作用（臨床検査値の異常を含む）がみられた。内訳は、
自他覚的副作用が３５例（６.０％）、臨床検査値異常が１２例
（２.０％）であった。主な自他覚的副作用は、呼吸困難５
例（０.９％）、嗄声５例（０.９％）、発疹３例（０.５％）等で
あった。副作用としての臨床検査値の異常は、尿中蛋白
４例（０.７％）、AST（GOT）の 増 加３例（０.５％）、ALT
（GPT）の増加３例（０.５％）等であった。
小児：
承認時までの安全性評価対象２０３例中２例（１.０％）に副
作用（臨床検査値の異常を含む）がみられた。内訳は、
気管支痙攣１例（０.５％）、肝機能検査値異常（AST
（GOT）及びALT（GPT）の増加）１例（０.５％）であっ
た。

以下のような副作用があらわれた場合には、症状に応じ
て適切な処置を行うこと。

 

　

機序・危険因子臨床症状・措置方法薬剤名等

CYP3A4による代謝
が阻害されることに
より、本剤の活性代
謝物である脱イソブ
チリル体の血中濃度
が上昇する可能性が
ある。（【薬物動態】
の項参照）

副腎皮質ステロイド
剤を全身投与した場
合と同様の症状があ
らわれる可能性があ
る。

CYP3A4阻害作用
を有する薬剤
イトラコナゾー
ル、リトナビル
等

１％未満頻度不明注２）頻度
種類

発疹、そう痒血管浮腫等の過敏症
状過敏症注１）

咽喉頭症状（不快感、疼
痛）、 嗄声、 口渇、 口腔
カンジダ症、味覚異常、
声のかすれ

咳嗽
口腔・
呼吸器

悪心消化器

AST（GOT）の増加、ALT
（GPT）の増加肝臓

倦怠感、頭痛精神神経系

呼吸困難注３）、尿中蛋白、
胸部不快感注３）、胸痛注３）、
気分不快、浮腫、動悸、
気管支痙攣注３）

その他

注１）このような場合には投与を中止すること。
注２）自発報告又は外国での報告が認められている。
注３）気管支痙攣が疑われる場合は、短時間作用性気管支拡張剤

を投与するなどの適切な処置を行うこと。
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 �  【臨床成績】
１．成人臨床試験
\１成人気管支喘息患者（軽・中等症）３１１例におけるプラ
セボ対照の二重盲検比較試験において、対照観察期間
（４週間）にクロロフルオロカーボン（CFC）を噴射剤
に使用したベクロメタゾンプロピオン酸エステル吸入剤
（BDP-CFC）４００ μ g/日を投与し、治験薬投与期間に本剤
１００、２００、４００ μ g又はプラセボを１日１回、８週間投与
した結果は、下表のとおりであった１８）。
朝のピークフロー値の投与前値からの変化量（L /min）

\２成人気管支喘息患者（中等・重症）３１９例におけるクロ
ロフルオロカーボン（CFC）を噴射剤に使用したベクロ
メタゾンプロピオン酸エステル吸入剤（BDP-CFC）対照
の非盲検比較試験において、対照観察期間（４週間）に
BDP-CFC ８００ μ g/日を投与し、治験薬投与期間に本剤を１
回４００ μ gの用量で１日１回又は２回（４００又は８００ μ g/日）、
又はBDP-CFCを１回４００ μ gの用量で１日２回（８００ μ g/日）、
８週間投与した結果は、下表のとおりであった１９）。
朝のピークフロー値の投与前値からの変化量（L /min）

\３成人気管支喘息患者１４３例を対象にした長期投与試験に
おいて、本剤（２００～８００ μ g/日）を１２ ヵ月間投与したと
きの結果は下図のとおりであった２０）。

�

２．小児臨床試験
\１吸入ステロイド薬で治療していない小児気管支喘息患者
（５～１５歳、軽症１１５例、中等症５０例及び重症１例）を対
象にした無作為化群間比較試験において、二重盲検下で
本剤を１回５０、１００又は２００ μ gの用量で１日１回（５０、
１００又は２００ μ g /日）、又は、参照群として非盲検下でヒド
ロフルオロアルカン（HFA）を噴射剤に使用したベクロ
メタゾンプロピオン酸エステル吸入剤（BDP-HFA）を１
回５０ μ gの用量で１日２回（１００ μ g /日）、８週間投与した
結果は、下表のとおりであった２１）。
朝のピークフロー値の投与前値からの変化量（L/min）

\２上記試験終了後、引き続き６９例に本剤（５０～２００ μ g /日）
を１日１回で２８週間投与したときの結果は下図のとおり
であった２２）。
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プラセボ群との差*［９５％信頼区間］変化量*投与群

－－２４.９５±４.３４プラセボ（７９例）

２８.５８±６.４６［１５.７２, ４１.４４］４.２３±４.７９１００μ g（７８例）

２８.６７±６.３５［１６.０１, ４１.３３］３.７５±４.８０２００μ g（７１例）

２４.５５±５.８５［１２.９２, ３６.１８］－０.４０±４.２６４００μ g（８３例）

＊最小二乗平均値±標準誤差

対照群との差*［９５％信頼区間］変化量*投与群

－５.９１±３.７５
対照群（BDP-CFC）
（１０６例）

１０.１１±５.６１［－１.０２, ２１.２４］１６.０２±３.７８４００μ g（１０６例）

１８.０７±５.６０［ ６.９７, ２９.１７］２３.９８±３.７４８００μ g（１０７例）

＊最小二乗平均値±標準誤差

２）反復吸入投与
健康成人に本剤８００ μ gの用量を１日２回 （１６００ μ g/日）、
１週間反復吸入投与したとき、血清中脱イソブチリル
体濃度は投与開始後４日でほぼ定常状態に達し、シク
レソニド及び脱イソブチリル体共に蓄積性は認められ
なかった４）。（本剤の承認された成人の用法・用量にお
ける１日の最大投与量は８００ μ gである。）

３）経口投与時の全身性バイオアベイラビリティー
健康成人にシクレソニドをクロスオーバー法にて単回
静脈内投与及び経口投与したとき、 血漿中脱イソブチ
リル体のAUCに基づく経口バイオアベイラビリティー
は１％未満であった（外国人データ）５）。

\２小児気管支喘息患者
小児気管支喘息患者（５～１５歳）に本剤２００ μ gを１日１
回、１週間反復吸入投与したとき、最終投与時の血清中
脱イソブチリル体の動態パラメータは下表のとおりで
あった６）。

２．分布
\１肺内への分布
健康成人及び気管支喘息患者において９９mTc標識した本剤
を吸入投与し、シンチグラフィーにて分布を求めたとこ
ろ、吸入されたシクレソニドのそれぞれ５２％が肺に沈着
した（外国人データ）７），８）。

\２血清及び血漿蛋白結合率
シクレソニド（０.０１～１０ μ g/mL）のヒト血清蛋白結合率
は９８.９～９９.４％であった（in vitro試験）９）。脱イソブチリ
ル体（０.５～５００ng/mL）のヒト血漿蛋白結合率は９８.１～
９８.８％であり、ワルファリン及びサリチル酸の影響を受
けなかった（in vitro試験）９）。

３．代謝
シクレソニドのヒト肺組織中の主要代謝物は脱イソブチ
リル体であり、脱イソブチリル体はC-２１位の脂肪酸抱合
体に可逆的に変換される（in vitro試験）１０）， １１）。また、シク
レソニドのヒト肝細胞及び肝ミクロソーム中の主要代謝
物は脱イソブチリル体であり、脱イソブチリル体は
CYP3A4によって代謝を受け不活性体となる１２），１３）。

４．排泄
健康成人に１４C - シクレソニド０.６４mgを静脈内投与したと
き、２１６時間までに６６％が糞中に、２０％が尿中に排泄さ
れた（外国人データ）１４）。

５．相互作用
健康成人にCYP3A4阻害剤であるケトコナゾール４００mg
１日１回経口投与（経口剤は国内未承認）と本剤４００ μ g
１日１回吸入投与を７日間反復併用したとき、脱イソブ
チリル体のAUCτ及びCmaxは本剤単独投与時に比較して、
それぞれ３.６倍及び２.２倍に上昇した（外国人データ）１５）。

６．特殊集団における薬物動態
\１高齢者
健康高齢者（６５～７７歳）では、本剤１６００ μ gを単回吸入投
与したとき、脱イソブチリル体のAUCinf及びCmaxは健康
非高齢者（２４～４３歳）に比較して、それぞれ２.１倍及び
２.４倍に上昇した（外国人データ）１６）。（本剤の承認された
成人の用法・用量における１日の最大投与量は８００ μ gで
ある。）

\２肝機能障害患者
肝機能障害患者（Child-Pugh 分類A又はB）では、本剤
１６００ μ gを単回吸入したとき、脱イソブチリル体のAUCinf
及びCmaxは健康成人に比較して、中等症の肝機能障害患
者でそれぞれ２.７倍及び２.０倍、重症の肝機能障害患者で
それぞれ１.８倍及び１.４倍に上昇した（外国人データ）１７）。
（本剤の承認された成人の用法・用量における１日の最
大投与量は８００ μ gである。）
 

２００ μ g（n＝８）
用量

標準偏差平均

０.４０９０.６７０AUCτ＊［μ g・h/ L］

０.１０５０.１６８Cmax［ μ g/ L］

１.４７３.２４t１/２［h］

０.２３０.６２tmax［h］

＊最終投与日の投与間隔（０～２４時間まで）におけるAUC

変化量＊［９５％信頼区間］投与群

１９.６８±５.１８［９.２０，３０.１５］参照群（BDP-HFA）（４０例）

１９.６７±４.７３［１０.１４，２９.２１］５０ μ g（４３例）

３４.２６±４.０８［２６.０２，４２.５０］１００ μ g（４１例）

２４.０５±４.０２［１５.９３，３２.１６］２００ μ g（４２例）

＊平均値±標準誤差
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（４週時の最終７日間の平均値をベースラインとした）

【薬効薬理】
１．作用機序
活性代謝物である脱イソブチリル体のグルココルチコイ
ド受容体に対する結合親和性は未変化体（シクレソニ
ド）の１００倍以上高く、脱イソブチリル体が薬理活性の
本体と考えられる２３）。

２．喘息抑制作用
\１卵白アルブミン感作したラットにおいて、シクレソニド
は抗原吸入によって誘発される即時型及び遅発型の肺抵
抗増大反応を抑制した２４）。またメサコリンに対する気道反
応性の亢進も抑制した２４）。

\２気管支喘息患者に本剤を４００ μ g/日、２週間反復吸入投与
することにより、AMPに対する気道反応性の亢進を抑制
した（外国人データ）２５）。

３．抗炎症作用
ヒト末梢血Tリンパ球を用いたin vitro試験において、脱
イソブチリル体は喘息の気道炎症反応において重要なIL-
４やIL-５などの各種炎症性サイトカイン産生を抑制した２３）。
また卵白アルブミン感作したラットにおいて、シクレソ
ニドは気道内への好酸球浸潤及びTNFα産生を抑制した２３）。

４．全身へのステロイドの影響
\１ラットにおいて、シクレソニドは胸腺重量や副腎重量の
抑制などの全身作用を起こさない用量で、コットンペ
レット誘発肉芽腫形成を抑制した２３）。

\２健康成人に本剤を１回８００ μ gの用量で １日２回 （１６００ μ g/ 
日）、７日間反復吸入投与しても血清及び尿中コルチ
ゾール排泄量に異常変動を認めなかった４）。（本剤の承認
された成人の用法・用量における１日の最大投与量は
８００ μ gである。）また成人気管支喘息患者に、本剤４００又
は８００ μ g/日を８週間投与したとき、本剤の投与終了時の
血清コルチゾール及びオステオカルシン濃度に臨床的に
問題となる変動はみられなかった２６）。

\３成人気管支喘息患者を対象にした長期投与試験（２００～
８００ μ g/日）において、本剤を１２ ヵ 月間投与したとき、
CRH負荷試験における血漿コルチゾールの反応性低下は
認められなかった２０）。

【有効成分に関する理化学的知見】
一般名：シクレソニド（Ciclesonide）
化学名：16 α ，17-［（1R）-Cyclohexylmethylidenedioxy］-11β ，

21-dihydroxypregna -1，4-diene-3，20-dione 21-（2-
methylpropionate）

化学構造式：

�
分子式：C３２H４４O７
分子量：５４０.６９
融　点：２０９℃
性　状：白色～黄白色の結晶性の粉末で、N, N- ジメチルホ

ルムアミド、メタノール、エタノール（９９.５）及
びアセトンに溶けやすく、ヘキサンに極めて溶け
にくく、水にはほとんど溶けない。
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【取扱い上の注意】
１．患者には添付の携帯袋及び使用説明書を渡し、使用方法
を指導すること。

２．専用のアダプターを使用すること。アダプターはときど
き柔らかい乾いた布もしくはちり紙で拭き、清潔に保管
すること。

３．容器及びアダプターを水に入れたり、水で洗わないこと
［噴霧不良の原因となることがある］。

４．高温にすると破裂の危険があるため、温度が５０℃ 以上に
なる所に置かないこと。

５．容器は空になっても火中に投じないこと。　
６．容器は地方自治体により定められた方法で廃棄すること。

 �  【包　装】
オルベスコ ５０ μ g インヘラー １１２吸入用：

６.６g×１，６.６g×１０（専用アダプター付）
オルベスコ１００ μ g インヘラー  ５６吸入用：

３.３g×１，３.３g×１０（専用アダプター付）
オルベスコ１００ μ g インヘラー １１２吸入用：

６.６g×１，６.６g×１０（専用アダプター付）
オルベスコ２００ μ g インヘラー  ５６吸入用：

３.３g×１，３.３g×１０（専用アダプター付）
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