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日本標準商品分類番号

８７２５９

＊＊２０１６年３月改訂（第９版）
＊２０１５年８月改訂

貯 法：室温保存
〔開封後は湿気を避けて保存すること。〕

使用期限：ケース等に表示（製造後３年）
〔使用期限内であっても開封後はなるべく速やかに使用すること。〕

注 意：【取扱い上の注意】の項参照

� ②

錠２５mg 錠５０mg
承認番号 ２２３００AMX００５９２２２３００AMX００５９３
薬価収載 ２０１１年９月
販売開始 ２０１１年９月
国際誕生 ２０１１年７月

選択的β３アドレナリン受容体作動性過活動膀胱治療剤

ミラベグロン錠

Tablets 25mg・50mg

【警 告】
生殖可能な年齢の患者への本剤の投与はできる限
り避けること。［動物実験（ラット）で、精嚢、前立
腺及び子宮の重量低値あるいは萎縮等の生殖器系
への影響が認められ、高用量では発情休止期の延
長、黄体数の減少に伴う着床数及び生存胎児数の
減少が認められている。］

【禁 忌（次の患者には投与しないこと）】
�１本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者
�２重篤な心疾患を有する患者［心拍数増加等が報
告されており、症状が悪化するおそれがある。］

�３妊婦及び妊娠している可能性のある婦人（「妊
婦、産婦、授乳婦等への投与」の項参照）

�４授乳婦［動物実験（ラット）で乳汁移行が認めら
れている。また、授乳期に本薬を母動物に投与
した場合、出生児で生存率の低値及び体重増加
抑制が認められている。（「妊婦、産婦、授乳婦
等への投与」の項参照）］

�５重度の肝機能障害患者（Child‐Pughスコア１０以
上）［血中濃度が過度に上昇するおそれがある。
（「薬物動態」の項参照）］
�６フレカイニド酢酸塩あるいはプロパフェノン塩
酸塩投与中の患者（「相互作用」の項参照）

【組成・性状】
１．組成

有効成分（１錠中） 添加物

ベタニス錠
２５mg

ミラベグロン
２５mg

ポリエチレンオキシド、マクロゴール、ヒ
ドロキシプロピルセルロース、ジブチルヒ
ドロキシトルエン、ステアリン酸マグネシ
ウム、ヒプロメロース、黄色三二酸化鉄、
三二酸化鉄

ベタニス錠
５０mg

ミラベグロン
５０mg

ポリエチレンオキシド、マクロゴール、ヒ
ドロキシプロピルセルロース、ジブチルヒ
ドロキシトルエン、ステアリン酸マグネシ
ウム、ヒプロメロース、黄色三二酸化鉄

２．製剤の性状

剤形 色 外形・大きさ・重量

ベタニス錠
２５mg

フィルム
コーティ
ング錠

褐色

表 裏 側面

直径 厚さ 重量

長径：約１２．１mm
短径：約６．１mm 約５．２mm 約０．２５８g

ベタニス錠
５０mg

フィルム
コーティ
ング錠

黄色

表 裏 側面

直径 厚さ 重量

長径：約１２．１mm
短径：約６．１mm 約５．２mm 約０．２５８g

【効能・効果】
過活動膀胱における尿意切迫感、頻尿及び切迫性尿失禁

〈効能・効果に関連する使用上の注意〉
本剤を適用する際、十分な問診により臨床症状を
確認するとともに、類似の症状を呈する疾患（尿
路感染症、尿路結石、膀胱癌や前立腺癌などの下
部尿路における新生物等）があることに留意し、
尿検査等により除外診断を実施すること。なお、必
要に応じて専門的な検査も考慮すること。

【用法・用量】
通常、成人にはミラベグロンとして５０mgを１日１回食
後に経口投与する。

〈用法・用量に関連する使用上の注意〉
�１中等度の肝機能障害患者（Child‐Pughスコア７
～９）への投与は１日１回２５mgから開始する。
［肝機能障害患者では血中濃度が上昇すると予
想される。（「慎重投与」及び「薬物動態」の項
参照）］

�２重度の腎機能障害患者（eGFR１５～２９mL／min／
１．７３m２）への投与は１日１回２５mgから開始する。
［腎機能障害患者では血中濃度が上昇すると予
想される。（「慎重投与」及び「薬物動態」の項
参照）］

劇薬、処方箋医薬品
注意－医師等の処方箋により

使用すること

劇薬、処方箋医薬品
注意－医師等の処方箋により

使用すること



【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）
�１クラスⅠA（キニジン、プロカインアミド等）又
はクラスⅢ（アミオダロン、ソタロール等）の抗
不整脈薬を投与中の患者を含むQT延長症候群患
者（「重要な基本的注意」の項参照）

�２重度の徐脈等の不整脈、急性心筋虚血等の不整脈
を起こしやすい患者［心室頻拍（Torsades de
Pointesを含む）、QT延長を起こすことがある。］
�３低カリウム血症のある患者［心室頻拍（Torsades
de Pointesを含む）、QT延長を起こすことがある。］

�４肝機能障害患者（重度を除く）及び腎機能障害患
者［血中濃度が上昇するおそれがある。］

�５高齢者（「高齢者への投与」の項参照）
�６緑内障の患者［眼圧の上昇を招き、症状を悪化さ
せるおそれがある。］

２．重要な基本的注意
�１本剤投与によりQT延長を生じるおそれのあるこ
とから、心血管系障害を有する患者に対しては、
本剤の投与を開始する前に心電図検査を実施する
などし、心血管系の状態に注意をはらうこと。

�２QT延長又は不整脈の既往歴を有する患者、及び
クラスⅠA（キニジン、プロカインアミド等）又は
クラスⅢ（アミオダロン、ソタロール等）の抗不
整脈薬等QT延長を来すことが知られている薬剤
を本剤と併用投与する患者等、QT延長を来すリ
スクが高いと考えられる患者に対しては、定期的
に心電図検査を行うこと。

�３現時点では、過活動膀胱の適応を有する抗コリン
剤と併用した際の安全性及び臨床効果が確認され
ていないため併用は避けることが望ましい。

�４下部尿路閉塞疾患（前立腺肥大症等）を合併して
いる患者では、それに対する治療（α１遮断薬等）
を優先させること。

�５緑内障患者に本剤を投与する場合には、定期的な
眼科的診察を行うこと。

�６現時点では、ステロイド合成・代謝系への作用を
有する５α還元酵素阻害薬と併用した際の安全性
及び臨床効果が確認されていないため併用は避け
ることが望ましい。

＊＊�７血圧の上昇があらわれることがあるので、本剤投
与開始前及び投与中は定期的に血圧測定を行うこ
と。（「重大な副作用」の項参照）

３．相互作用
本剤は、一部が薬物代謝酵素CYP３A４により代謝さ
れ、CYP２D６を阻害する。また、P‐糖蛋白阻害作用を
有する。（「薬物動態」の項参照）
�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

＊ フレカイニド酢酸塩
（タンボコール）
プロパフェノン塩酸塩
（プロノン）

QT延長、心室性
不整脈（Torsades
de Pointesを含む）
等を起こすおそれ
がある。

ともに催不整脈作
用があり、また本
剤のCYP２D６阻害
作用により、これ
らの薬剤の血中濃
度が上昇する可能
性がある。

－２－

�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

カテコールアミン
アドレナリン
イソプレナリン

等

頻脈、心室細動発
現の危険性が増大
する。

カテコールアミン
の併用によりアド
レナリン作動性神
経刺激の増大が起
こる。

イトラコナゾール
リトナビル
アタザナビル
インジナビル
ネルフィナビル
サキナビル
クラリスロマイシン
テリスロマイシン

心拍数増加等があ
らわれるおそれが
ある。

これらの薬剤は
CYP３A４を強く阻
害し、また一部の
薬剤はP‐糖蛋白の
阻害作用も有する
ことから、併用に
より本剤の血中濃
度が上昇する可能
性がある。

リファンピシン
フェニトイン
カルバマゼピン

本剤の作用が減弱
する可能性がある。

これらの薬剤は
CYP３A４及びP‐糖
蛋白を誘導し、併
用により本剤の血
中濃度が低下する
可能性がある。

CYP２D６の基質
デキストロメト
ルファン

フェノチアジン
系抗精神病剤
ペルフェナジ
ン

ドネペジル
等

これらの薬剤又は
その活性代謝物の
血中濃度が上昇す
るおそれがあり、
これらの薬剤の作
用を増強するおそ
れがある。

本剤のCYP２D６阻
害作用により、こ
れらの薬剤又はそ
の活性代謝物の血
中濃度が上昇する
可能性がある。

三環系抗うつ剤
アミトリプチリ
ン塩酸塩

ノルトリプチリ
ン塩酸塩

イミプラミン塩
酸塩

等

類薬であるデシプ
ラミンとの併用に
よりデシプラミン
のAUCが３．４１倍
に上昇したとの報
告があり、これら
の薬剤の作用を増
強するおそれがあ
る。

メトプロロール 本剤とメトプロロ
ールとの併用によ
りメトプロロール
のAUCが３．２９倍
上昇したとの報告
があり、メトプロ
ロールの作用を増
強するおそれがあ
る。

ピモジド QT延長、心室性
不整脈（Torsades
de Pointesを含む）
等を起こすおそれ
がある。

本剤のCYP２D６阻
害作用により、ピ
モジドの血中濃度
が上昇する可能性
があり、かつ本剤
及びピモジドがと
もに催不整脈作用
を有する。
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１～５％未満 １％未満 頻度不明
＊ 神経系障害 浮動性めまい、頭痛 振戦、感

覚鈍麻、
傾眠

腎及び尿路
障害

尿中蛋白陽性 尿中ブドウ糖陽性、ク
レアチニン上昇、BUN
上昇、BUN減少、残尿

＊ 皮膚及び皮
下組織障害

発疹、蕁麻疹 そう痒症

血管障害 高血圧

５．高齢者への投与
副作用発現に留意し、患者の状態を十分に観察しな
がら慎重に投与すること。［高齢者では肝機能、腎
機能が低下していることが多い。（「慎重投与」及び
�用法・用量に関連する使用上の注意�の項参照）］
６．妊婦、産婦、授乳婦等への投与
�１妊婦等：妊婦又は妊娠している可能性のある婦人
には投与しないこと。［動物実験（ラット、ウサ
ギ）で、胎児において着床後死亡率の増加、体重
低値、肩甲骨等の屈曲及び波状肋骨の増加、骨化
遅延（胸骨分節、中手骨、中節骨等の骨化数低値）、
大動脈の拡張及び巨心の増加、肺副葉欠損が認め
られている。］

�２授乳婦：授乳中の婦人には投与しないこと。［動
物実験（ラット）で乳汁移行が認められている。
また、授乳期に本薬を母動物に投与した場合、出
生児で生存率の低値及び体重増加抑制が認められ
ている。］

７．小児等への投与
低出生体重児、新生児、乳児、幼児又は小児に対す
る安全性は確立していない。（使用経験がない。）

８．適用上の注意
�１薬剤交付時：PTP包装の薬剤はPTPシートから取
り出して服用するよう指導すること。［PTPシー
トの誤飲により、硬い鋭角部が食道粘膜へ刺入し、
更には穿孔を起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。］
�２服用時：本剤は徐放性製剤であるため、割ったり、
砕いたり、すりつぶしたりしないで、そのままか
まずに服用するよう指導すること。［割ったり、
砕いたり、すりつぶしたりして服用すると、本剤
の徐放性が失われ、薬物動態が変わるおそれがあ
る。］

【薬 物 動 態】
１．健康成人
�１血中濃度
１）単回投与
健康成人男性に本剤を空腹時単回経口投与したときのCmax
及びAUCinfは、用量比を超えて上昇した。Tmax及びt１／２は各
用量間でほぼ一定であった１）。

薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

ジゴキシン ジゴキシンの血中
濃度が上昇するお
それがあるので、
併用する場合には、
ジゴキシンの血中
濃度をモニタリン
グすることが望ま
しい。

本剤のP‐糖蛋白阻
害作用により、ジ
ゴキシンの血中濃
度が上昇する可能
性がある。

４．副作用
国内で過活動膀胱患者を対象に安全性を評価した総
症例数１，２０７例中、臨床検査値異常を含む副作用発
現症例は３１３例（２５．９％）で、主なものはγ‐GTP上昇
４５例（３．７％）、便秘３５例（２．９％）、CK（CPK）上昇
３１例（２．６％）、Al‐P上昇３０例（２．５％）、口内乾燥２１
例（１．７％）、ALT（GPT）上昇２１例（１．７％）、AST
（GOT）上昇１９例（１．６％）、尿中蛋白陽性１７例（１．４
％）、白血球数減少１５例（１．２％）であった。

（承認時：２０１１年７月）
�１重大な副作用
１）尿閉（頻度不明）：尿閉があらわれることがあ
るので、観察を十分に行い、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。

＊＊２）高血圧（頻度不明）：血圧の上昇があらわれる
ことがあり、収縮期血圧１８０mmHg以上又は拡張
期血圧１１０mmHg以上に至った例も報告されて
いるので、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。

�２その他の副作用
１～５％未満 １％未満 頻度不明

血液及びリ
ンパ系障害

白血球数減少 血小板数増加、白血球
数増加、血小板数減少

心臓障害 右脚ブロック、動悸、
上室性期外収縮、頻脈、
心室性期外収縮、血圧
上昇、心拍数増加

耳及び迷路
障害

回転性めまい

＊ 眼障害 霧視
＊ 胃腸障害 便秘、口内乾

燥
腹部不快感、腹部膨満、
下痢、十二指腸潰瘍、
胃炎、口内炎

悪心、嘔
吐、腹痛、
上腹部痛、
下腹部痛

全身障害及
び投与局所
様態

倦怠感、浮腫、口渇 胸部不快
感、胸痛

肝胆道系障
害

AST（GOT）上
昇、ALT
（GPT）上昇、

γ‐GTP上昇、
Al‐P上昇

ビリルビン上昇

感染症 膀胱炎、尿沈�異常
＊ 代謝及び栄
養障害

CK（CPK）上
昇

CK（CPK）減少、血中
ブドウ糖増加、血中ブ
ドウ糖減少、コレステ
ロール上昇、尿酸上昇

食欲減退
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単回投与時のパラメータ

投与量
（mg）

Cmax
（ng／mL）

Tmax
（h）

AUCinf※

（ng・h／mL）
t１／２※

（h）
CL／F※

（L／h）

５０ ３１．０１
±１８．０６

３．５
±１．４

２９２．２４
±７６．９３

３６．４
±１１．８

１８３．４９
±５８．１１

１００ １３０．６７
±４３．７９

３．３
±０．８

８８２．４０
±２３４．５３

３０．８
±３．４

１１９．３４
±２８．１１

２００ １６４．５１
±８２．９９

２．８
±１．３

１３８２．６８
±４４１．４５

２６．４
±３．６

１５７．６１
±５０．６４

３００ ５４８．５２
±９２．５０

３．７
±１．０

３２８５．０８
±３３３．９４

２５．１
±４．３

９２．２４
±１０．８９

４００ ７２０．１４
±２６４．４０

４．０
±１．３

４１４２．５０
±７３５．８９

２３．９
±４．９

９９．７９
±２２．０３

（平均値±標準偏差、n＝６）
※：投与後７２時間までの測定可能な時点までの実測値に基づいた値

２）反復投与
健康成人男性に本剤１００mg及び２００mgを１日１回食後
７日間反復投与したときの血漿中濃度は、投与開始
後第４日目以降トラフ値はほぼ一定となり、７日以
内に定常状態に達した。また、AUC２４hは反復投与によ
り、１．７５～２．１２倍上昇することが示唆された１）。

反復投与時のパラメータ

投与量
（mg）

評価日
（日）

Cmax
（ng／mL）

Tmax
（h）

AUC２４h
（ng・h／mL）

t１／２
（h）

CL／F
（L／h）

１００
１ ９１．２３±４２．００ ４．８±０．５ ３７７．１６±９０．６７ ２８．８±６．８ １６７．１６±３１．３６

１０ １３６．１４±５２．５２５．０±０．０ ７９２．７５±１５６．８８ ３０．０±４．４ １３１．７６±３３．３９

２００
１ ３１３．０８±７７．５７５．０±０．０１１０２．２２±２８４．２８２７．４±７．７ １２７．９５±２７．２３

１０ ２９０．９４±９０．６４５．０±０．５１９０９．３６±３６６．２０２８．０±１．８ １０８．０３±１９．７５

（平均値±標準偏差、n＝８）

�２吸収
本剤２５mg、５０mg及び１００mgを単回経口投与したときの
絶対バイオアべイラビリティはそれぞれ２８．９％、
３５．４％及び４５．０％であった２）。（外国人データ）高脂肪食
食後に投与したときに比べ空腹時投与で本剤血漿中濃
度が高くなり、本剤５０mg及び１００mgを空腹時に投与
したときのCmaxは２．１１倍及び１．９５倍に増加した。
AUClastは１．４７倍及び１．４０倍に増加した３）。また、本剤は
P‐糖蛋白の基質である（in vitro試験）。

�３分布
ミラベグロン１５mgを静脈内単回投与したときの分布容
積は１６４３Lであった２）。（外国人データ）血漿蛋白結合率
は７６．３～７６．９％であり、主結合蛋白はアルブミンであ
った（in vitro試験）。

�４代謝
本剤は主としてエステラーゼによって加水分解を受け、
一部はCYP及びグルクロン酸抱合酵素によっても代謝
される。本剤を経口投与後、未変化体の他に８種の代謝
物が血漿中に認められたが、代謝物の濃度はいずれも
未変化体に比べ顕著に低かった４）。また、いずれの代謝
物も薬理活性は弱かったことから、薬効への寄与は低
いと考えられた。本剤はCYP２D６に対して中等度の阻害
作用を示すことが示されたが、その他のCYP分子種に
対しては阻害作用は弱かった。また、本剤は、CYP１A２
及び３A４／５に対して誘導作用を示さなかった（in vitro
試験）。

�５排泄
１４Cで標識したミラベグロン溶液１６０mgを投与したマス
バランス試験の結果、投与放射能の５５％が尿中に、３４％
が糞中に排泄され、呼気中には排泄されなかった。尿中
放射能の４５％が未変化体であり、糞中では放射能のほ
とんどが未変化体であった５）。
健康成人男性に本剤を絶食下単回経口投与したときの
尿中排泄率は用量増加に伴い上昇する傾向が認められ
た１）。

ミラベグロン単回投与時の７２時間までの尿中未変化体排泄率

投与量（mg） Ae７２h％

５０ ７．２０±２．３２

１００ ７．６１±３．６２

２００ ９．０１±２．６６

３００ １４．５７±２．４８

４００ １１．８１±２．５５

（平均値±標準偏差、n＝６）

２．性差（外国人データ）
非高齢及び高齢外国健康成人男女に本剤２５mg、５０mg及び
１００mgを反復投与したときのCmax及びAUCtauは、男女間
で差が認められ、男性被験者に比べ女性被験者で１．４４倍
及び１．３８倍の高い値を示した４）。

３．高齢者
５５～７７歳の外国健康成人に本剤２５mg、５０mg及び１００mgを
反復投与したときのCmax及びAUCtauは、１８～４５歳の外国
健康成人と比べて差は認められなかった４）。（外国人デー
タ）
日本人過活動膀胱患者に本剤５０mgを１日１回投与したと
きの血漿中濃度は、６５歳未満より６５歳以上の患者集団で
１．３２倍に増加した６）。

４．腎機能障害患者（外国人データ）
軽度の腎機能障害（eGFR６０～８９mL／min／１．７３m２）を持つ
患者では、健康成人と比べて本剤１００mg投与時のCmax及
びAUCinfがそれぞれ１．０６倍及び１．３１倍高かった。中等度
の腎機能障害（eGFR３０～５９mL／min／１．７３m２）を持つ患者
では、健康成人と比べてCmax及びAUCinfが１．２３倍及び
１．６６倍高かった。重度の腎機能障害（eGFR１５～２９mL／min
／１．７３m２）を持つ患者では、健康成人と比べてCmax及び
AUCinfが１．９２倍及び２．１８倍高かった７）。

５．肝機能障害患者（外国人データ）
軽度の肝機能障害（Child‐Pughスコア５～６）を持つ患者
では、本剤１００mg投与時のCmax及びAUCinfは健康成人に
比べてそれぞれ１．０９倍及び１．１９倍高かった。中等度の肝
機能障害（Child‐Pughスコア７～９）を持つ患者では、本
剤１００mg投与時のCmax及びAUCinfは健康成人に比べてそ
れぞれ２．７５倍及び１．６５倍高かった７）。

６．相互作用（外国人データ）
�１ケトコナゾール
本剤１００mgとケトコナゾール４００mgと併用したとき、本
剤のAUCinfは１．８１倍に上昇した８）。

�２リファンピシン
本剤１００mgとリファンピシン６００mgと併用したとき、本
剤のAUCinfは０．５６倍に減少した８）。

�３メトプロロール
ミラベグロン１６０mg（IRカプセル）とメトプロロール
１００mgと併用したとき、メトプロロールのAUCinfは
３．２９倍に上昇した９）。
�４デシプラミン
本剤１００mgとデシプラミン５０mgと併用したとき、デシ
プラミンのAUCinfは併用により３．４１倍に上昇した９）。

�５ジゴキシン
本剤１００mgとジゴキシン０．２５mgと併用したとき、ジゴ
キシンのAUClastは併用により１．２７倍に上昇した１０）。

７．QT／QTc評価試験１１）１２）（外国人データ）
外国健康成人男女（４８例）を対象に、QT／QTc評価試験を
実施した結果、女性被験者のQTcは本剤１００mg及び２００mg
投与時に延長する傾向が認められた。外国健康成人男女
（３５２例）を対象に、QT／QTc評価試験（追加試験）を実施
した結果、２００mg投与において女性被験者で延長する傾向
が認められた。



－５－

定常状態におけるQT間隔のベースラインからの変化量（プラセボとの差）

薬剤 性別 投与後経過
時間※（h）

QTc※※

（ms）
９０％信頼区間
下限 上限

ミラベグロン
１００mg

男性 ２ ４．２１ １．５７ ６．８６
女性 ３ ７．４８ ４．５０ １０．４６

ミラベグロン
２００mg

男性 ２ ６．６２ ３．９７ ９．２７
女性 ３ １５．０５ １２．０８ １８．０１

モキシフロキサシン
４００mg

男性 ２ １０．３６ ７．７１ １３．０１
女性 ３ １３．１０ １０．１６ １６．０４

※：評価時点の中で９０％信頼区間上限が最も大きな値を示した時点
※※：被験者毎の補正係数を用い心拍数により補正したQTcの推定値

定常状態におけるQT間隔のベースラインからの変化量（プラセボとの差）（追加試験）

薬剤 性別 投与後経過
時間※（h）

QTc※※

（ms）
９０％信頼区間
下限 上限

ミラベグロン
５０mg

男性 ４ ２．９６ ０．９２ ５．００
女性 ３．５ ４．４９ ２．１７ ６．８１

ミラベグロン
１００mg

男性 ４ ４．６３ ２．８１ ６．４５
女性 ４ ７．７０ ５．６８ ９．７２

ミラベグロン
２００mg

男性 ４ ７．３３ ５．２３ ９．４２
女性 ５ １０．４２ ７．４０ １３．４４

モキシフロキサシン
４００mg

男性 ４．５ ９．６０ ７．８４ １１．３５
女性 ３ ９．５４ ７．２２ １１．８５

※：評価時点の中で９０％信頼区間上限が最も大きな値を示した時点
※※：被験者毎の補正係数を用い心拍数により補正したQTcの推定値

【臨 床 成 績】
１．二重盲検比較試験（国内第�相試験）１３）
過活動膀胱患者を対象に本剤２５mg、５０mg、１００mg又はプ
ラセボを、１日１回食後に１２週間経口投与したときの主
要評価項目である２４時間あたりの平均排尿回数の変化量
及び副次的評価項目である２４時間あたりの平均尿意切迫
感回数の変化量、２４時間あたりの平均尿失禁回数の変化
量、２４時間あたりの平均切迫性尿失禁回数の変化量の成
績を次に示した。二重盲検比較試験の結果、主要評価項目
である２４時間あたりの平均排尿回数の変化量は本剤のい
ずれの投与量でもプラセボに比べ有意な改善が認められ
た。
（注）本剤の承認された用法・用量は、通常１日１回５０mgである。

最終評価時の２４時間あたりの平均排尿回数変化量
投与群 症例数 投与前 変化量 プラセボとの比較※

プラセボ ２１１ １１．１７±２．５２６ －１．１８±２．１５５ ―
ミラベグロン ２５mg ２０９ １１．４７±２．８３５ －１．９４±２．１５８ P＜０．００１
ミラベグロン ５０mg ２０８ １１．７７±２．６０６ －２．１２±２．３８３ P＜０．００１
ミラベグロン１００mg ２０７ １１．２０±２．７６１ －１．９７±１．９７０ P＜０．００１
※：Williamsの多重比較法、有意水準片側０．０２５ （平均値±標準偏差）

最終評価時の２４時間あたりの平均尿意切迫感回数変化量
投与群 症例数 投与前 変化量 プラセボとの比較※

プラセボ ２１１ ４．５７±３．１６０ －１．８３±２．９６５ ―
ミラベグロン ２５mg ２０８ ４．６８±３．２０９ －２．１５±２．７３１ ―※※

ミラベグロン ５０mg ２０８ ４．８４±３．２５５ －２．２４±３．１２０ P＝０．０８４
ミラベグロン１００mg ２０７ ４．５３±３．０９３ －２．４８±２．６０５ P＝０．０１１
※：Williamsの多重比較法、有意水準片側０．０２５ （平均値±標準偏差）
※※：Williamsの多重比較法のため、検定対象外

最終評価時の２４時間あたりの平均尿失禁回数変化量
投与群 症例数 投与前 変化量 プラセボとの比較※

プラセボ １４０ １．６８±１．４７１ －０．６４±１．３６０ ―
ミラベグロン ２５mg １３４ ２．２０±２．４９９ －１．２９±１．９３８ P＜０．００１
ミラベグロン ５０mg １４４ ２．００±２．２２８ －１．２０±１．４５５ P＜０．００１
ミラベグロン１００mg １５０ １．８６±１．６６６ －１．２８±１．３５５ P＜０．００１
※：Williamsの多重比較法、有意水準片側０．０２５ （平均値±標準偏差）

最終評価時の２４時間あたりの平均切迫性尿失禁回数変化量
投与群 症例数 投与前 変化量 プラセボとの比較※

プラセボ １３２ １．５５±１．３７６ －０．６８±１．３５８ ―
ミラベグロン ２５mg １２８ １．９７±２．３７８ －１．１４±１．８０９ P＝０．００６
ミラベグロン ５０mg １３７ １．８２±２．０９８ －１．０９±１．３４５ P＝０．００８
ミラベグロン１００mg １４２ １．７７±１．６４０ －１．２４±１．２７８ P＜０．００１
※：Williamsの多重比較法、有意水準片側０．０２５ （平均値±標準偏差）

２．二重盲検比較試験（国内第�相試験）６）
過活動膀胱患者を対象に本剤５０mg又はプラセボを、１日
１回食後に１２週間経口投与したときの主要評価項目であ
る２４時間あたりの平均排尿回数の変化量及び副次的評価
項目である２４時間あたりの平均尿意切迫感回数の変化量、
２４時間あたりの平均尿失禁回数の変化量、２４時間あたり
の平均切迫性尿失禁回数の変化量の成績を次に示した。
二重盲検比較試験の結果、いずれの評価項目でもプラセ
ボに比べ有意な改善が認められた。

最終評価時の２４時間あたりの平均排尿回数変化量
投与群 症例数 投与前 変化量 プラセボとの比較※

プラセボ ３６８ １１．２９±２．７４８ －０．８６±２．３５４ ―
ミラベグロン ５０mg ３６９ １１．１５±２．６５０ －１．６７±２．２１２ P＜０．００１
※：t 検定、有意水準両側０．０５ （平均値±標準偏差）

最終評価時の２４時間あたりの平均尿意切迫感回数変化量
投与群 症例数 投与前 変化量 プラセボとの比較※

プラセボ ３６８ ４．４２±２．９８９ －１．３７±３．１９１ ―
ミラベグロン ５０mg ３６９ ４．２７±２．８４８ －１．８５±２．５５５ P＝０．０２５
※：t 検定、有意水準両側０．０５ （平均値±標準偏差）

最終評価時の２４時間あたりの平均尿失禁回数変化量
投与群 症例数 投与前 変化量 プラセボとの比較※

プラセボ ２６４ １．９１±１．７６０ －０．６６±１．８６１ ―
ミラベグロン ５０mg ２６６ １．９９±２．０５４ －１．１２±１．４７５ P＝０．００３
※：Wilcoxonの順位和検定、有意水準両側０．０５ （平均値±標準偏差）

最終評価時の２４時間あたりの平均切迫性尿失禁回数変化量
投与群 症例数 投与前 変化量 プラセボとの比較※

プラセボ ２５８ １．６７±１．３６６ －０．６０±１．７４５ ―
ミラベグロン ５０mg ２５４ １．７８±１．７５２ －１．０１±１．３３８ P＝０．００８
※：Wilcoxonの順位和検定、有意水準両側０．０５ （平均値±標準偏差）

３．長期投与試験１４）

過活動膀胱患者を対象に本剤５０mgを１日１回食後に５２週
間経口投与した。また、本剤５０mgを８週間投与した後、治
験担当医師が効果不十分で安全性に問題なしと判断し、
被験者も増量を希望した場合、１００mgへ増量することを可
能とした。最終評価時の２４時間あたりの平均排尿回数の
変化量、２４時間あたりの平均尿意切迫感回数の変化量、２４
時間あたりの平均尿失禁回数の変化量、２４時間あたりの
平均切迫性尿失禁回数の変化量の成績を次に示した。い
ずれの評価項目でも本剤５０mg維持例及び１００mg増量例と
もに改善が認められ、最終評価時まで減弱することなく
維持された。
（注）本剤の承認された用法・用量は、通常１日１回５０mgである。

最終評価時の２４時間あたりの平均排尿回数変化量
投与群 症例数 投与前 変化量

ミラベグロン ５０mg維持例 １４６ １１．１１±２．６００ －２．１６±２．６７３
ミラベグロン１００mg増量例 ５０ １１．２７±２．７０２ －１．５７±２．３４１

（平均値±標準偏差）

最終評価時の２４時間あたりの平均尿意切迫感回数変化量
投与群 症例数 投与前 変化量

ミラベグロン ５０mg維持例 １４６ ４．７９±２．９９３ －３．３１±２．９４８
ミラベグロン１００mg増量例 ５０ ５．４３±３．５１２ －２．７２±２．８８４

（平均値±標準偏差）

最終評価時の２４時間あたりの平均尿失禁回数変化量
投与群 症例数 投与前 変化量

ミラベグロン ５０mg維持例 １０４ １．９５±１．６３２ －１．３０±１．４００
ミラベグロン１００mg増量例 ４５ ２．４０±２．２５９ －１．５６±２．１４３

（平均値±標準偏差）

最終評価時の２４時間あたりの平均切迫性尿失禁回数変化量
投与群 症例数 投与前 変化量

ミラベグロン ５０mg維持例 １０３ １．７９±１．５８１ －１．３２±１．４０１
ミラベグロン１００mg増量例 ４４ ２．１１±２．０７６ －１．３３±１．９０９

（平均値±標準偏差）
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１６）社内報告書（ラット摘出膀胱組織内cAMP濃度・薬理試験）
（DIR１１００７８）
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２００７［BE‐０００１０］

１８）Hatanaka, T. et al.：Naunyn-Schmiedeberg's Arch. Pharmacol.
３８６（１）：７１,２０１３［BE‐００１００］

１９）Hatanaka, T. et al.：Naunyn-Schmiedeberg's Arch. Pharmacol.
３８６（１１）：１００１,２０１３［BE‐００２１２］
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３８６（３）：２４７,２０１３［BE‐００１４４］

＊２．文献請求先・製品情報お問い合わせ先
主要文献に記載の社内報告書につきましても下記にご請求下さ
い。
アステラス製薬株式会社 メディカルインフォメーションセンター
〒１０３‐８４１１ 東京都中央区日本橋本町２丁目５番１号
�０１２０‐１８９‐３７１

【薬 効 薬 理】
１．β３アドレナリン受容体に対する刺激作用１５）

ヒトβ３アドレナリン受容体を発現させた細胞において、濃度依存
的な細胞内cAMP濃度上昇作用を示した。ヒトβ１及びβ２アドレナ
リン受容体を発現させた細胞においては、細胞内cAMP濃度上昇
作用をほとんど示さなかった。

２．膀胱弛緩作用
ラット摘出膀胱において、組織内cAMP濃度上昇作用を示した１６）。
カルバコールにより持続性収縮を惹起させたラット及びヒト摘
出膀胱において弛緩作用を示した１７）。

３．膀胱内圧に対する作用
麻酔ラットにおいて、静止時膀胱内圧低下作用を示した１８）。

４．膀胱機能に対する作用
無麻酔カニクイザルにおいて、平均一回排尿量増加作用及び排
尿回数減少作用を示した１９）。また、無麻酔脳梗塞ラットにおいて、
平均一回排尿量増加作用を示した２０）。

５．作用機序
膀胱平滑筋のβ３アドレナリン受容体を刺激し、膀胱を弛緩させる
ことで蓄尿機能を亢進し、過活動膀胱における尿意切迫感、頻尿
及び切迫性尿失禁を改善する。

【有効成分に関する理化学的知見】
一般名：ミラベグロン（Mirabegron）
化学名：２‐（２‐Amino‐１，３‐thiazol‐４‐yl）‐N‐

［４‐（２‐｛［（２R）‐２‐hydroxy‐２‐phenylethyl］
amino｝ethyl）phenyl］acetamide

構造式：
H
N

N
H

OHH
O S

N
NH2

分子式：C２１H２４N４O２S
分子量：３９６．５１
融 点：約１４４℃
性 状：ミラベグロンは白色～微帯褐白色の結晶又は粉末である。

ジメチルスルホキシドに溶けやすく、メタノールにやや
溶けやすく、エタノール（９９．５）にやや溶けにくく、アセ
トニトリルに溶けにくく、水にほとんど溶けない。

【取扱い上の注意】
注 意：本品は高防湿性の内袋により品質保持をはかっている。

【包 装】
錠２５mg：１００錠（１０錠×１０）
錠５０mg：１００錠（１０錠×１０）、５００錠（１０錠×５０）、５００錠（バラ）

【主要文献及び文献請求先】
１．主要文献
１）社内報告書（健康成人・第Ⅰ相単回及び反復投与試験）
（DIR１１００６０）

２）社内報告書（健康成人・IVIVC試験）（DIR１１００６１）
３）社内報告書（健康成人・食事の影響試験）（DIR１１００６２）
４）Krauwinkel, W. et al.：Clin. Ther.３４（１０）：２１４４,２０１２
［BE‐０００９１］

５）Takusagawa, S.：Drug Metab. Dispos.４０（４）：８１５,２０１２
［BE‐００３０７］

６）社内報告書（過活動膀胱患者・第Ⅲ相二重盲検比較試験）
（DIR１１００６５）

７）Dickinson, J. et al.：Clin. Drug Investig.３３（１）：１１,２０１３
［BE‐０００９８］


