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オメプラゾール（医療用販売名 オメプラゾン錠、オメプラール錠） 

 

これまで厚生労働省医薬食品局審査管理課長宛に医学関係学会から寄せられた医療用医

薬品の有効成分の一般用医薬品への転用についての意見に対して、その対策等につき日本

薬学会としての考え方を以下に記す。 

（対策等に関して本文では下線を引いた部分に反映させたので参照のこと） 

 

医学関係学会からの意見に対する考え方 

指摘意見 医学会名 対策等 

①CYP2C19 欠損者の多い日

本人では PPI の血中濃度が

容易に上昇し、副作用の発

現に十分な注意が必要。 

日本薬理学会 本成分のスイッチ OTC 医薬品の使途と想

定している「胸やけ、胃痛、胃部不快感」等に

対する短期的な使用における安全域は広い。 

また CYP2C19 機能欠損者では血中濃度の上

昇が見られるが、CYP3A4 による代替酸化代

謝が過度の上昇を抑制している。  

さらに CYP1A2 代謝活性の上昇がカフェイ

ンを指標薬物として確認されているが正常者

間の個人差の範囲内にとどまっている。 

このような観点から薬剤師に対面で関与さ

せる第一類医薬品としての販売であれば指摘

されたような懸念は未然に防止できると考え

る。 

 

②他の多くの薬剤と相互作

用があるので併用薬に注意

が必要 

日本薬理学会 上記同様、薬剤師に生活者からの情報収

集及び情報提供に直接関与させることで併用

薬チェックは十分可能と考えられる。 

 

③酸分泌抑制剤の長期服用

で肺炎のリスク上昇が報告さ

れており定期的検査が必要 

日本薬理学会 服用者は「胸やけ、胃痛、胃部不快感」とい

う自覚症状の消失で使用を中止するので不適

切な長期使用はおこりにくいと考えられる。 

また、1 回に販売できる包装単位を制限す

ることで長期連用の防止は可能である。 

あわせて、薬剤師に漫然使用の防止や適

切な受診勧奨を行わせることで、指摘された

懸念には十分対処できると考えられる。 
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概要 

 ストレス社会において胸やけ、胃痛に悩む人が増えている。従来の H2 ブロッカーより短

期間の使用で自覚症状を改善することができるオメプラゾールは、海外で一般用医薬品と

しての使用実績が増大している。CYP2C19 機能欠損が多いといわれる日本人が使用すれば

血中濃度の上昇ならびに多剤との相互作用発現が懸念されるとの指摘があるが、最近の研

究ではそのリスクは低いことが判明している。また短期間の服用に限定し、薬剤師に併用

薬や漫然服用のチェックを行わせることで一般用医薬品としての適正使用は可能であると

考えられる。 

 

 

１． 一般用医薬品への転用の合理性 

（１）スイッチ化の合理性及びリスクーベネフィット評価 

オメプラゾールは、1980 年代に開発され、日本でも 1991年から使用がされている。現在

世界各国で多くの使用実績がある。肝臓で CYP2C19 がこの薬物の代謝に関わるため、体内

動態には遺伝子代謝に由来する個人差が認められる。 

しかしながらこの薬物のプロトンポンプ阻害を目的とした使用における安全域は広く、

このため薬物併用時の CYP2C19 多型の影響を知るための指標薬物として臨床薬理領域で汎

用されている。CYP2C19 機能を欠くあるいは低下した患者では血中濃度の上昇が見られるが、

CYP3A4 による代替酸化代謝が過度の上昇を抑制している。CYP2C19 機能を欠く服用者で

CYP1A2 代謝活性の上昇がカフェインを指標薬物として確認されているが、その上昇は、正

常者間の個人差の範囲内にとどまっている。 

このような観点から安全性に関する情報は既に蓄積されており、適切に使用される範囲

において安全性に関する懸念は極めて低いと判断される。 

また H2 阻害薬に比べてプロトンポンプ阻害薬はより短期間の使用で自覚症状の軽減等の

有用性が期待され、服用者は痛み、不快感の消失で使用を中止するので不適切な長期使用

はおこりにくいと考えられる。 

また他薬との併用によって薬物相互作用がおこる頻度は、H2 阻害薬よりも低いと判断さ

れる。 

 

（２）医療用医薬品としての開発の経緯 

スウェーデンのアストラグループ（現 AstraZeneca 社）は、1967 年より従来のものとは

異なる新しい作用機序による胃酸分泌抑制剤をめざして研究を進めた結果、ベンズイミダ

ゾール誘導体が強力かつ持続的な胃酸分泌抑制作用を持っていることを発見した。 

さらにこれらの誘導体の作用機序を詳細に研究したところ、本誘導体が、胃酸分泌の最

終過程においてプロトンポンプと呼ばれる酵素、H+,K+-ATPase を阻害することにより強力

な胃酸分泌抑制作用を示すことが明らかにされ、1979 年、一連の誘導体の中からこれまで

にない強力な胃酸分泌抑制剤としてオメプラゾールが選ばれた。 

1982 年よりオメプラゾール製剤の前臨床試験を開始し、その後臨床試験により本剤の 1

日 1 回 20mg での有効性、安全性ならびに有用性が確認され、1991 年 1 月に製造承認を取
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得し発売するに至った。 

2002 年 4 月、オメプラゾール製剤とアモキシシリン水和物及びクラリスロマイシンを用

いた「胃潰瘍又は十二指腸潰瘍におけるヘリコバクター・ピロリの除菌の補助」の効能・

効果が追加承認され、2007 年 1 月には「用法・用量」の一部変更（クラリスロマイシン用

量の変更）が承認された。 

2007 年 8 月には、オメプラゾール製剤とアモキシシリン水和物及びメトロニダゾールを

用いた二次除菌療法の「用法・用量」の追加が承認された。 

 

（３）当該分野における位置付け 

 胃潰瘍ならびに胃炎の治療薬には、攻撃因子抑制薬として、H2 受容体拮抗薬やプロトン

ポンプ阻害薬に代表される酸分泌抑制薬と酸中和薬があり、防御因子強化薬として、粘膜

抵抗強化薬、粘液産生・分泌促進薬ならびに胃粘膜微小循環改善薬がある。 

胃粘膜は常に強力な胃酸にさらされており、わずか 0.5～2.5mm の粘液層が胃酸による侵

襲を防いでいるが、何らかの要因により、この攻撃因子と防御因子のバランスが崩れたと

き、胃粘膜障害として症状が現れる。攻撃因子として胃酸分泌とともに重要な役割を果た

しているのがヘリコバクター・ピロリであり、消化性潰瘍のみならず胃がんの要因として

注目されており、陽性である場合には除菌治療が基本とされる。 

本剤は、アモキシシリン、クラリスロマイシンと共にヘリコバクター・ピロリ除菌に用

いられると同時に、単剤でも強力な酸分泌抑制作用を示す。胃酸分泌の刺激物質としては

ヒスタミン、ガストリン、ムスカリンがあるが、プロトンポンプ阻害薬はこれら全ての刺

激による胃酸分泌を強力に抑制し、胃潰瘍、十二指腸潰瘍、逆流性食道炎を改善する。 

 

（４）本剤の安定性等 

有効成分の安定性については、長期保存試験において室温・48 カ月安定である。また、

加速試験40℃・75%RHにおいて微量の類縁物質の増加を認めたものの６カ月間安定である。

また、無包装状態で、40℃（遮光・気密容器）の条件下にて 3 ヵ月間保存、あるいは 60 万

ルクス・時間（曝光・気密容器）にて保存した場合、外観、含量、硬度、崩壊性及び溶出

性に変化は認められなかった。また、25℃/75％RH（遮光・開放）の条件下にて 3 ヵ月間保

存した場合、外観、含量、硬度及び崩壊性に変化は認められなかった。 

 

（５）当該有効成分を配合した医療用医薬品の再審査結果残存の有無 

 AstraZeneca 社は、1997 年 3月に再審査申請を行った。その結果、1999年 3月に薬事法

第 14条第 2項各号（承認拒否事由）のいずれにも該当しないとの再審査結果を得られ、

「効能又は効果」ならびに「用法及び用量」は承認事項のとおり、変更は無い旨通知

された（1999 年 3月 3日付厚生省医薬安全局長通知）。 

 その後、海外での使用成績及び国内での臨床試験成績に基づき、2000 年 12月に「再発・

再燃を繰り返す逆流性食道炎の維持療法」の用法・用量が追加となり、2001 年 2 月に

オメプラール錠 10 が発売された。なお、「再発・再燃を繰り返す逆流性食道炎の維持

療法」は、2008年 6月に薬事法第 14 条第 2項第 3号イからハまで（承認拒否事由）の

28 ページ



4 

 

いずれにも該当しないとの再審査結果を得られ、「効能又は効果」、「用法及び用量」は

承認事項のとおり、変更は無い旨通知された（2008年 6月 17日付厚生労働省医薬食品

局長通知）。 

 

２. 一般用医薬品としての有効性について 

（１）想定される一般用医薬品の有効性  

非びらん性胃食道逆流症患者 37 例を対象とした 24 時間食道内 pH モニタリング試験に

おいて、オメプラゾール 10mg/日及び 20mg/日 4 週間投与により、いずれにおいても胸やけ

の改善との関連性が認められている食道内 pH4 未満の時間割合は減尐した。また、アメリ

カの承認規格は 20mg だが、ノルウェーやイギリスでは 10mg 製剤が用いられており、一般

用医薬品としての効能においては 1 日 1 回 10mg で有効性が期待できると考える。 

 

（２）前記を補強する医療用医薬品の有効性 

 ① 用量反応試験 

びらん潰瘍型逆流性食道炎で H2 受容体拮抗剤の常用量以上を 2 ヵ月間以上投与した

にもかかわらず未治癒であった患者を対象とした国内の臨床試験において、オメプラゾ

ール 10mg 及びオメプラゾール 20mg を 6 ヵ月間投与した時の、再発抑制効果が認めら

れている。 

非びらん性胃食道逆流症を対象とした国内の臨床試験において、オメプラゾール 10mg

を 4 週間投与したときの投与 4 週時の胸やけ完全消失率および十分な胸やけ改善率はそ

れぞれ 32.3％（31/96 例）、45.8％（44/96 例）であった。 

② 比較試験 

非びらん性胃食道逆流症：非びらん性胃食道逆流症患者 284 例を対象とし、オメプラ

ゾール 10mg/日及び 20mg/日 4 週間投与時の有効性、安全性をプラセボ対照無作為化二重

盲検並行群間試験にて検討した。その結果、主要評価項目である投与 4 週目の胸やけ完

全消失率は、10mg/日群 32.3％、20mg/日群 25.8％であり、プラセボ群 12.0％に比べ有意

に高かった。10mg/日と 20mg/日群に有意な差は認められなかった。また、両群とも安全

性に対する問題はなく、忍容性は良好であった。 

24 時間食道内pH モニタリング試験：非びらん性胃食道逆流症患者37 例を対象とし、

オメプラゾール 10mg/日及び 20mg/日 4 週間投与時の 24 時間食道内 pH モニタリングに

よる薬力学的作用、有効性、安全性を無作為化二重盲検並行群間試験にて検討した。そ

の結果、10mg/日群、20mg/日群いずれにおいても食道内 pH4 未満の時間割合は減尐した。

オメプラゾールによる食道内 pH4 未満の時間割合減尐と胸やけの改善には関連が認めら

れた。また、両群とも安全性に対する問題はなく、忍容性は良好であった。 

 

３. 一般用医薬品とした場合の安全性について 

（１）医療用医薬品としての安全性プロフィール 

①副作用：総症例数 15,180 例中 283 例（1.86%）399 件の副作用が報告された（オメプラゾ

ン錠の調査結果と合算）。主な副作用は、ALT（GPT）上昇 57 件（0.38%）、AST（GOT）上
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昇 32 件（0.21%）等の肝障害、下痢・軟便 27 件（0.18%）、白血球減尐（症）27 件（0.18%）、

発疹 13 件（0.09%）、便秘 12 件（0.08%）、BUN 上昇 10 件（0.07%）等であった。 

②重大な副作用： 

１）ショック、アナフィラキシー様症 

状、血管浮腫、気管支痙攣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。 

２）無顆粒球症、汎血球減尐症、溶血性貧血、血小板減尐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。 

３）急性肝不全、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。 

４）中毒性表皮壊死症（Lyell 症候群）、皮膚粘膜眼症候群（Stevens-Johnson 症候群）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。 

５）視力障害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。 

６）間質性腎炎、急性腎不全があらわれることがあるので、腎機能検査値（BUN、クレ

アチニン等）に注意し、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。 

７）低ナトリウム血症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。 

８）間質性肺炎があらわれることがあるので、発熱、咳嗽、呼吸困難、肺音の異常（捻

髪音）等が認められた場合には投与を中止し、速やかに胸部 X 線等の検査を実施し、副腎

皮質ホルモン剤の投与等の適切な処置を行う。 

９）筋肉痛、脱力感、CK（CPK）上昇、血中及び尿中ミオグロビン上昇を特徴とする横

紋筋融解症があらわれることがあるので、このような場合には、投与を中止し、適切な処

置を行う。 

１０）せん妄、異常行動、失見当識、幻覚、不安、焦躁、攻撃性等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。 

③高齢者への投与：本剤は、主として肝臓で代謝されるが、高齢者では肝機能、その他生

理機能が低下していることが多いので、低用量から投与を開始するなど慎重に投与する。 

④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。〔動物実験（ウサギ経口 138mg/kg）で胎児毒性（死亡

吸収胚率の増加）が報告されている。〕 

２）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。〔動物実験（ラット経口 5mg/kg）で母乳中へ移行することが報告され

ている。〕 

⑤小児に対する投与：小児に対する安全性は確立していない（使用経験が尐ない）。 

⑥禁忌：本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者。アタザナビル硫酸塩を投与中の患

者。 
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⑦慎重投与：薬物過敏症の既往歴のある患者。肝障害のある患者〔肝代謝性であり、血中

濃度が高くなるおそれがある。〕。高齢者。 

⑧相互作用（併用禁忌のみ）：アタザナビルの作用が減弱するおそれがある。本剤の胃酸分

泌抑制作用により、胃内 pH が上昇し、アタザナビルの溶解性が低下し、アタザナビルの血

中濃度が低下するおそれがある。 

 

（２）一般用医薬品とした場合の安全性 

①薬剤間相互作用： 

１）本剤の胃酸分泌抑制作用により硫酸アタザナビルの溶解性が低下し、アタザナビルの

血中濃度が低下することがある。 

２）本剤は主に肝臓のチトクローム P450 系薬物代謝酵素 CYP2C19 で代謝されるため、本

剤と同じ代謝酵素で代謝される薬物（ジアゼパム、フェニトイン、ワルファリン）の代謝、

排泄を遅延させるおそれがある。 

３）タクロリムスの血中濃度が上昇することがある（作用機序不明）。 

４）本剤の胃酸分泌抑制作用によりジゴキシンの加水分解が抑制され、ジゴキシンの血中

濃度が上昇する可能性がある。 

５）本剤とイトラコナゾール，ゲフィチニブを併用した場合，本剤の胃酸分泌抑制作用に

より，これらの薬剤の吸収が抑制され，血中濃度が低下するおそれがある。 

６）ボリコナゾールは本剤の代謝酵素(CYP2C19 及び CYP3A4)を阻害し、本剤の Cmax 及

び AUC が増加することが考えられる。 

７）ネルフィナビルの血中濃度が低下するおそれがある（作用機序不明）。 

②留意すべき副作用とその対処方法：重大な副作用にアナフィラキシー反応、ショックが

あるため、「本人及び家族がアレルギー体質の人」「薬でアレルギーを起こしたことのある

人」は「薬剤師に相談すること」とする必要がある。また、重大な副作用である血球系の

障害、肝機能障害、皮膚症状、視力障害、間質性腎炎、急性腎不全、低ナトリウム血症、

間質性肺炎、横紋筋融解症、錯乱状態があるため、これらの初期症状の説明を説明し、異

常を認めた場合には直ちに投与を中止し、受診を勧奨する。 

③消費者による的確な症状・疾患把握の可否： 胸やけ、胃部不快感等の症状は消費者が自

覚する症状であることから消費者自ら把握することは可能である。 

④重篤な他の疾患との区別の可否と見逃した場合の影響： 重篤な他の疾患として胃がんが

挙げられるが、自覚症状が類似しているため 3～4 日間の継続使用によっても症状が改善す

る傾向がない場合には、専門の医療機関への受診を勧奨する。黒色便や軟便傾向等の症状

の進行を示唆する兆候を見逃さないよう指導する。 

⑤医師の初回診察の必要性： とくに必要なし 

⑥同様の症状に不適切に繰り返し使用した場合の危険性：不適切に繰り返し使用した場合

の危険性に関するエビデンスはないが、胃がん等の本剤により治癒できない疾患が潜在す

ることも否定できず、薬剤師に定期的なモニタリングを実施させることによる継続使用の

可否判断が必要である。 
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４． 総合評価と承認にあたっての条件 

（１） 安全性  

・ショック、アナフィラキシー様症状が現れることがあるので、本剤の成分に対し過敏症

の既往歴のある患者は禁忌とする。 

・治療にあたっては経過を十分に観察し、本剤を 3～4 日間服用しても症状の改善する傾向

がない場合には、受診勧奨する。特に、黒色便が続くような場合には他の疾患の可能性も

考慮し、早急に医療機関を受診するよう指導する。 

・暴飲暴食やストレスなどが誘因になるため、食事やストレスケアなどの生活習慣の改善

に対する助言を行う。 

・3～4 日の服用により症状の改善する傾向を認めた場合には、最大 14 日まで継続服用可能

であるが、その後も症状が残る場合には他の疾患の可能性が否定できないため、受診を勧

奨する。  

（２）有効性 

医療用医薬品としての適用から、胃粘膜障害に伴う部不快感、上腹部痛、悪心・嘔吐、胸

やけ等に有効であると考えられる。 

（３）想定される用法・用量と効能・効果 

① 用法・用量 

オメプラゾールとして、成人 1 日 1 回 10mg を服用する。継続服用は最大 14 日。 

② 効能・効果 

胸やけ、胃痛、胃部不快感等 

（４）包装単位 

 10mg /錠（最大包装 4 日分 4 錠/箱） 

（５） 販売時における薬剤師の関与の必要性  

 本剤は、胃がんを隠ぺいする可能性があり、また消化管出血が疑われる消費者に対して

は禁忌であるなど、消費者の状態や現在の併用薬など薬歴を把握することが必要である。

また、服用開始３～４日後に本剤の有効性を評価し、継続服用の可否の判断が必要である

ことから、薬剤師に関与させることは必須である。 

（６）薬剤師の研修 

 適切な販売を行うために、下記の項目について薬剤師が研修を受けられるような環境を

整えるべきである。 

①胃粘膜障害を伴う疾患の病態生理に関する情報 

②治療効果のモニタリングに関する情報 

③重篤な副作用を回避するための情報 

④対象症状を予防し緩和するための生活指導に関する情報 

⑤繰り返し購入する人への対処方法や助言に関する情報 

 

（７）販売実践ガイダンスの要否 

 症状の把握や継続使用の可否、副作用の早期発見と対処に関するガイダンスが必要であ

る。 
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（８）参考文献 

１）添付文書 

２）インタビューフォーム 

３）今日の治療指針 2008（医学書院） 

４）治療薬マニュアル 2008（医学書院） 

５）Kinoshita,Y.,et al：J Gastroenterol 41 554（2006） 

 

５．一般用医薬品としての海外での販売状況 

 以下のとおり海外ではこの１０年間、本成分が一般用医薬品として広く用いられ始めて

いる。多くが胸焼け改善のための短期間使用である。包装単位も小包装に限定し連用・乱

用を防ぐ手立てを行っている。 

 

（１）一般用医薬品としての販売の有無 

スウェーデン（1999）、スペイン（2003）・米国（2003）、英国（2004）・中国（2004）、アル

ゼンチン（2005）、ノルウェー（2006）、オランダ（2008）、ベルギー（2009）・ドイツ（2009）・

ポーランド（2009）、フィンランド（2010）・フランス（2010）・オーストラリア（2010）・

ニュージーランド（2010）、メキシコ、スイス 

 

（２）有効成分量、効能・効果、用法及び用量等について、候補成分との比較 

 オーストラリア １回 20mg 以下、胸焼けの改善および胃食道逆流症の症状、最大包装

量１４日分、一般広告は認められていない。 

 中国 １回１０mg錠とカプセル 

 ニュージーランド １日最高量２０mg、最大１４回分包装、分類 pharmacy-only medicine、

１８歳以上、短期間の胃逆流症の改善、“consult a pharmacist or doctor”.という表示を義

務付け 

 米国 １日２０ｍｇ、頻回の胸焼けの改善 

 フィンランド 20mg、胃酸逆流の短期間治療、最大治療期間 2週間、成人のみ。 

 フランス 1回 20mg、胸焼けおよび胃酸逆流の治療、最大包装１４錠 

 ドイツ  1回 20mg、1 日最大 20mg、胸焼けおよび胃酸逆流の治療、最大包装１４錠 

 オランダ UAD (pharmacy and druggist)での販売 

 スペイン 10mg、胸焼けの短期間治療、1 日最大 20mg、最大治療期間４週間 

 スウェーデン 1回 10mg あるいは 20mg、胃食道逆流症（例 胸焼け、嘔吐）の症状の

短期間治療、最大 14日 

 英国 pharmacy-only medicine 18 歳以上の成人、胸焼けのような逆流症の改善、最長

治療期間 14 日。1 日最大用量 20mg、最大包装 28 錠 

 ノルウェー 10mg錠 

 

付帯資料 

添付文書
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