
【禁忌（次の患者には投与しないこと）】
本剤の成分に対して過敏症の既往歴のある患者

【 組 成 ・ 性 状 】

【 効 能 ・ 効 果 】
○胃潰瘍、十二指腸潰瘍、吻合部潰瘍、逆流性食道炎
○下記疾患の胃粘膜病変（びらん、出血、発赤、浮腫）の改善
急性胃炎、慢性胃炎の急性増悪期
○麻酔前投薬

〈効能・効果に関連する使用上の注意〉

重症（ロサンゼルス分類Grade C又はD）の逆流性食道炎に対する
有効性及び安全性は確立していない。

【 用 法 ・ 用 量 】
○胃潰瘍、十二指腸潰瘍、吻合部潰瘍、逆流性食道炎
通常、成人にはラフチジンとして１回１０mgを１日２回
（朝食後、夕食後または就寝前）経口投与する。なお、年
齢・症状により適宜増減する。

○下記疾患の胃粘膜病変（びらん、出血、発赤、浮腫）の改善
急性胃炎、慢性胃炎の急性増悪期
通常、成人にはラフチジンとして１回１０mgを１日１回
（夕食後または就寝前）経口投与する。なお、年齢・症状
により適宜増減する。

○麻酔前投薬
通常、成人にはラフチジンとして１回１０mgを手術前日
就寝前及び手術当日麻酔導入２時間前の２回経口投与す
る。

〈用法・用量に関連する使用上の注意〉

透析患者では非透析時の最高血中濃度が健康人の約2倍に上昇
することが報告されているので、低用量から慎重に投与すること
（「薬物動態」の項参照）。

【 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)薬物過敏症の既往歴のある患者
(2)肝障害のある患者［症状が悪化するおそれがある。］
(3)腎障害のある患者［症状が悪化するおそれがある。］
(4)透析患者［血中濃度の上昇が報告されている（｢薬物動態｣の
項参照）。］

(5)高齢者（「高齢者への投与」の項参照）
2.重要な基本的注意

治療にあたっては経過を十分に観察し、病状に応じ治療上必
要最小限の使用にとどめ、本剤で効果がみられない場合には
他の療法に切りかえること。なお、血液像、肝機能、腎機能
等に注意すること。

3.副作用

承認時における評価例数1,287例中、32例（2.5％）に臨床検査値
異常を含む副作用が認められ、主な副作用は便秘3例（0.2％）
であった。そのうち、主な臨床検査値異常はALT（GPT）上昇9
例（0.7％）、AST（GOT）上昇7例（0.5％）、γ-GTP上昇5例
（0.4％）であった。
市販後調査（使用成績調査、特別調査及び市販後臨床試験）
における評価例数9,542例中、158例（1.7％）に臨床検査値異常
を含む副作用が認められ、主な副作用は便秘8例（0.1％）、下
痢8例（0.1％）であった。そのうち、主な臨床検査値異常は
ALT（GPT）上昇26例（0.3％）、AST（GOT）上昇26例（0.3％）、
γ-GTP上昇20例（0.2％）であった。

（再審査終了時）
逆流性食道炎等の臨床試験における評価例数539例中、11.7％
（63例）に臨床検査値異常を含む副作用が認められ、主な副作
用は便秘7例（1.3％）、下痢6例（1.1％）であった。そのうち、
主な臨床検査値異常は尿タンパク異常7例（1.3％）、血清尿酸
値上昇6例（1.1％）であった。

（効能追加時）
(１)重大な副作用［発現頻度は不明］
1)ショック、アナフィラキシー様症状：ショック、アナフ
ィラキシー様症状を起こすことがあるので、観察を十分
に行い、顔面蒼白、血圧低下、全身発赤、呼吸困難等が
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。
2)肝機能障害、黄疸：AST（GOT）、ALT（GPT）、γ-GTP
の上昇等を伴う肝機能障害、黄疸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
投与を中止し、適切な処置を行うこと。

〈１〉
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貯　　法：室温保存、気密容器（｢取扱い上の注意｣の項参照）
使用期限：ラベル又は外箱に表示

H2受容体拮抗剤

日本薬局方 ラフチジン錠

８７ ２３２５日本標準商品分類番号

プロテカジン錠１０

１錠中 ラフチジン10mg

プロテカジン錠５

１錠中 ラフチジン5mg

白色のフィルムコート錠で、においはないか又はわずかに特
異なにおいがある。

販　売　名

成分・含量

性　　　状

乳糖水和物、結晶セルロース、トウモロコシデンプン、クロ
スカルメロースナトリウム、ヒドロキシプロピルセルロース、
ヒプロメロース、軽質無水ケイ酸、タルク、ステアリン酸マ
グネシウム、酸化チタン、マクロゴール6000、カルナウバロ
ウ

添　加　物

外　　　形
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3)無顆粒球症、血小板減少：無顆粒球症（初期症状：咽頭
痛、全身e怠感、発熱等）、血小板減少があらわれるこ
とがあるので、異常が認められた場合には投与を中止し、
適切な処置を行うこと。

(２)重大な副作用（類薬）

他のH2受容体拮抗剤で、汎血球減少症、再生不良性貧血、
間質性腎炎、皮膚粘膜眼症候群（Stevens-Johnson症候

群）、中毒性表皮壊死症（Lyell症候群）、横紋筋融解症、房

室ブロック等の心ブロック、不全収縮が報告されている。
(３)その他の副作用

次の副作用があらわれることがあるので、異常が認められ
た場合には減量、休薬等の適切な処置を行うこと。

4.高齢者への投与

一般に高齢者では生理機能が低下しているので、用量あるい
は投与間隔に留意するなど、患者の状態を観察しながら慎重
に投与すること。

5.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
性が危険性を上回ると判断される場合にのみ投与するこ
と。［妊娠中の投与に関する安全性は確立していない。］

(2)投薬中は授乳させないよう注意すること。［動物実験（ラッ
ト）で乳汁中への移行が報告されている。］

6.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。］

7.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報告されている。］

8.その他の注意

本剤の投与が胃癌による症状を隠蔽することがあるので、悪
性でないことを確認のうえ投与すること。

【 薬 物 動 態 】
1.血中濃度１）

健康成人男子にラフチジン10mgを空腹時に経口投与した時の血
漿中未変化体濃度は、下記のとおり推移した。

2.代謝・排泄１）

健康成人男子6名にラフチジン10mgを空腹時に経口投与した結
果、投与24時間までの未変化体、代謝物M-4（ピペリジン環が酸
化的脱離）、M-7（ピペリジン環が酸化）及びM-9（スルホニル化）の
尿中排泄率はそれぞれ10.9±1.5％、1.7±0.2％、7.5±0.8％及び
0.3±0.1％であり、尿中総排泄率は投与量の約20％であった。
なお、ラフチジンの代謝には主としてCYP3A4、一部CYP2D6が
関与するとの報告がある（in vitro）。また、蛋白結合率は、3μg/
mL（ヒト血漿蛋白結合率は88.0±1.2％）まで結合の飽和は認めら
れなかった（in vitro）。

3.高齢者及び透析患者の血中濃度1,2）

高齢者では腎機能正常者（Ccr平均88.0±9.4mL/min）と腎機能低
下傾向者（Ccr 20～60mL/min、平均45.2±7.8mL/min）で血中動
態に差を認めなかった。
透析患者では非透析時の血漿中未変化体濃度は健康成人と比べて
Cmaxが約2倍に上昇し、T1/2が約2倍に延長し、AUCが約3倍に増
加した。
なお、ラフチジンは血液透析により7～18％が除去された。

〈２〉
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2.6±0.5 226±36 853±128注）4.57±0.24注）

0.8±0.1 336±40 2278±306
（1264±133）注）

6.71±0.30
（4.37±0.45）注）

（ラフチジン10mg投与、高齢者は各n＝5、他はn＝6、平均値±標準誤差）
各パラメータは透析患者の透析時は0-6時間まで、その他は0-24時間までの
血漿中濃度推移より算出した。透析時のT1/2は4例より算出した。
注）透析時（0-6時間の値）との比較のために非透析時の0-6時間の値を（ ）
内に示した。

腎機能低下傾向者：Ccr＝20、34、54、58、60mL/min（5例）

そ の 他
血清尿酸値上昇 生理遅延、Na上

昇、K低下、Cl
上昇、浮腫

女 性 化 乳
房、D怠感

注）他のH2受容体拮抗剤で、痙攣があらわれたとの報告がある。

循 環 器

消 化 器
便秘、下痢

動悸、熱感、顔
面紅潮

硬便、嘔気・嘔
吐、口渇、食欲不
振、腹部膨満感

精 神
神経系注）

頭痛、不眠、眠
気、めまい

可逆性の錯
乱状態、幻
覚、意識障
害

肝 臓

ALT（GPT）上昇、
AST（GOT）上昇、
Al-P上昇、γ-GTP
上昇、LDH上昇、
T-Bil上昇

TTT上昇

腎 臓 尿タンパク異常 BUN上昇

血 液

白血球数増加、
赤血球数減少

好酸球上昇、白
血球数減少、ヘ
モグロビン減少、
ヘマトクリット減少

分類
頻度 ０.１～５％未満 ０.１％未満 頻度不明

過 敏 症
発疹、蕁麻疹、
C痒
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【 臨 床 成 績 】

逆流性食道炎に対する臨床成績17）

ロサンゼルス分類Grade A又はBを対象とした臨床試験の内視鏡判定
委員会における内視鏡治癒率は、ラフチジン群71.0％（115/162）であり、
プラセボ群9.7％（14/145）に対して有意差（p＜0.01）が認められた。

【 薬 効 薬 理 】
1.ヒトでの作用
(１)基礎及び各種刺激胃酸分泌18,19）

健康成人における、基礎、テトラガストリン刺激剤及び塩酸ベ
タゾール刺激剤投与時の2時間胃酸分泌は、10mg経口投与に
よりそれぞれ、95.1％、84.0％、98.3％、ペプシン分泌量はそ
れぞれ69.2％、46.0％、86.8％抑制された。

(２)夜間胃酸分泌20）

健康成人の午後11時から午前6時までの7時間胃酸分泌及び
ペプシン分泌量は、10mg経口投与によりそれぞれ95.6％、
57.9％抑制された。

(３)２４時間胃内pHモニター21）

健康成人において、就寝前10mg経口投与により胃内pHは、投
与2時間後にはpH5以上となり、10時間後までpH6～7の範囲
で推移し、夜間の12時間においてpH3以上のホールディングタ
イムの割合が75.0％であった。また、10mg1日2回経口投与に
より夜間及び日中の12時間においてそれぞれ67.8％、60.2％で
あり、日中も夜間と同様に胃酸分泌が抑制された。

(４)胃粘液増加作用22,23）

健康成人において、本剤10mg1日2回3日間経口投与により、
投与後1～1.5時間での胃液中のヘキソサミン量がプラセボ投与
と比較し、有意に増加した。また、胃切除予定の患者におい
て、本剤10mg1日2回2週間経口投与により、切除された胃体
部の粘液ゲル層のムチン量が非投与の約3倍に増加した。

なお、胃粘膜血流増加作用については、臨床的には証明されてい
ない。

2.動物での作用

(１)胃酸分泌抑制作用24）

幽門を結紮し各種薬剤を十二指腸内投与し4時間後の胃酸分泌
抑制作用の効力は、ファモチジンの0.1倍、シメチジンの2.3倍
であった（ラット）。しかし各種刺激剤による胃酸分泌抑制作用
は、ファモチジン及びシメチジンよりも持続した（ラット、イ
ヌ）。

(２)H2受容体拮抗作用25）

モルモット大脳皮質膜によるチオチジンの特異結合に対する抑
制作用は、ファモチジンの1.9倍、シメチジンの85.5倍であっ
た（in vitro）。

(３)急性胃粘膜病変に対する作用26）

各種壊死物質（アンモニア、塩酸－エタノール、エタノール、
塩酸、塩酸－タウロコール酸）による胃粘膜損傷に対して胃粘
膜保護作用を示した。特にアンモニア損傷に対して、強い保護
作用を示した（ラット）。

(４)急性・慢性潰瘍に対する作用27～29）

急性胃潰瘍（水浸拘束ストレス、インドメタシン、幽門結紮ア
スピリン、ヒスタミン）あるいは急性十二指腸潰瘍（メピリゾー
ル、ジエチルジチオカルバメート）の発生を抑制し、また慢性
潰瘍（酢酸潰瘍、焼灼潰瘍）に対して治癒促進作用及び再発抑
制作用を示した（ラット）。

(５)胃炎に対する作用30）

アンモニア及びタウロコール酸による胃炎に対して、回復促進
作用を示した（ラット）。

(６)急性逆流性食道炎に対する作用31）

前胃-幽門結紮による食道粘膜傷害の発生を抑制した（ラット）。
(７)胃粘膜血流増加作用32）

胃内投与で、漸増的な血流の増加作用を示した（ラット）。
(８)胃粘液増加作用33～35）

ラット胃粘膜の器官培養で粘液産生を促進した（in vitro）。ま
た経口投与で胃粘膜ゲル層のムチン量を増加させ、さらに連続
投与でも幽門腺領域においてゲル層の増加傾向を示した（ラッ
ト）。

(９)粘膜再構築促進作用36）

アンモニアによる胃粘膜損傷の修復過程をAB染色陽性細胞の
被覆率で調べた結果、比率を30分後より上昇させ、上皮細胞
遊走による再構築促進作用を示した（ラット）。

【有効成分に関する理化学的知見】
構造式：

一般名：ラフチジン（Lafutidine）
化学名：2-［（RS）-Furan-2-ylmethylsulfinyl］-N-{4-［4-（piperidin-1-

ylmethyl）pyridin-2-yl］oxy-（2Z）-but-2-en-1-yl}acetamide
分子式：C22H29N3O4S
分子量：431.55
分配係数（log P）：-3.36（pH2）、0.39（pH6）、2.37（pH10）

（1-オクタノール/Britton-Robinson Buffer（20±1℃））
性　状：白色～微黄白色の結晶性の粉末である。酢酸（100）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、水にほとんど溶けない。メタノール溶液
（1→100）は旋光性を示さない。結晶多形が認められる。

【 取 扱 い 上 の 注 意 】
〈注意〉30℃相対湿度75％、白色蛍光灯（500 lx）8時間照射及び16時

間遮光の繰り返し保存条件下において、わずかに着色するこ
とが認められたため、開封後の保存に注意すること。

【 包 装 】
プロテカジン錠5
PTP包装：100錠（10錠×10）、1000錠（10錠×10×10）

プロテカジン錠10
PTP包装：100錠（10錠×10）、1000錠（10錠×10×10）、

1400錠（14錠×10×10）
バラ包装：500錠
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