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〔組成・性状〕
1. 組成

2. 性状
本剤はわずかに甘味を有する白色～微黄白色の細粒である。

〔効能・効果〕
・高脂質血症
・心身症（更年期障害、過敏性腸症候群）における身体症
候並びに不安・緊張・抑うつ

〔用法・用量〕
・高脂質血症にはガンマオリザノールとして、通常成人
１日300㎎（本剤1.5g、分包の場合は３包）を３回に分け
て食後に経口投与する。
・心身症における身体症候並びに不安・緊張・抑うつに
はガンマオリザノールとして、通常成人１日10～50㎎
（本剤50～250㎎）を経口投与する。
なお、年齢、症状により適宜増減する。
ただし、過敏性腸症候群に用いる場合は、１日最高50㎎
（本剤250㎎）までとする。

〔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）
A肝障害又はその既往歴のある患者［症状を増悪させる
おそれがある。］
B妊婦又は妊娠している可能性のある婦人及び授乳中
の婦人（「5.妊婦、産婦、授乳婦等への投与」の項参照）

2. 重要な基本的注意
本剤の高脂質血症の適用にあたっては、次の点に十分
留意すること。
A適用の前に十分な検査を実施し、高脂質血症である
ことを確認した上で本剤の適用を考慮すること。
Bあらかじめ高脂質血症の基本である食事療法を行い、
更に運動療法や高血圧・喫煙等の虚血性心疾患のリ
スクファクターの軽減等も十分に考慮すること。
C投与中は血中脂質値を定期的に検査し、治療に対す
る反応が認められない場合には投与を中止すること。

3.副作用
調査症例12,637例中168例（1.33％）に臨床検査値の異常
を含む副作用が認められている。（承認時、再審査終了
時及び再評価終了時）

注）このような症状があらわれた場合には投与を中止すること。

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、減量
するなど注意すること。
5.妊婦、産婦、授乳婦等への投与
A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（ラット）で胎児への移行が
報告されている。］
B授乳中の婦人には本剤投与中は授乳を避けさせるこ
と。［動物実験（ラット）で乳汁中へ移行することが報
告されている。］

6.小児等への投与
小児等に対する安全性は確立していない。（使用経験が
少ない。）
7.その他の注意
がん原性試験
ラット中期発がんモデルで、ガンマオリザノールを0.2％
以上の濃度で飼料に混ぜて与えると肺腫瘍発生頻度を上
昇させたとの報告があるが1，2）、0.04％の濃度では肺腫瘍
発生頻度は上昇しなかったことが報告されている2）。ガ
ンマオリザノールは微生物試験系（in vitro）及び染色体試
験系（in vivo）では変異原性を示さず、また、マウス（ガ
ンマオリザノール200～2,000㎎/㎏/day、78週間混g投与）、
ラット（ガンマオリザノール200～2,000㎎/㎏/day、104週
間混g投与）のがん原性試験では、腫瘍誘発性は認めら
れなかった。

〔薬物動態〕
ヒトにおけるガンマオリザノールの吸収は緩慢である
が、その血漿中濃度には良好な用量依存性が認められ
た。ガンマオリザノールは尿中には未変化体として排泄さ
れず、主に代謝産物のフェルラ酸として排泄された 3）。

〔臨床成績〕
1. 高脂質血症4～6）

国内で実施した多施設二重盲検比較試験を含む臨床試
験において、ガンマオリザノール300㎎/日投与により
血清総コレステロールが10％以上低下した症例は37.2％
（346/929）であり、トリグリセライドが20％以上低下し
た症例は35.9％（331/923）であった。血清HDL-コレス
テロールは前値45㎎/dL未満例において有意に上昇し
た。また、血清過酸化脂質も低下した。長期投与（1年
～2年、118例）は全投与期において、安定した血清総コ
レステロール低下作用を示した。
2. その他の効能に対する効果7～9）

総計315例について実施された多施設二重盲検比較試験
を含む臨床試験の結果、更年期障害、過敏性大腸症候
群に対する有効率はそれぞれ68.6％（83/121）、68.4％
（108/158）であった。
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〔薬効薬理〕
1. 脂質代謝
A血清脂質低下作用 10～12）

高コレステロール食摂取マウス、ラット、ウサギの血清総コ
レステロールを有意に低下させた。このコレステロール低下
作用はVLDL-コレステロール及びLDL-コレステロールの低
下に基づくものであった。また、ウサギにおいてはリン脂質
の有意な低下も認められた。
B血清過酸化脂質低下作用 13）

ガンマオリザノール300㎎/日の投与により高脂質血症患者の
血清過酸化脂質を有意に低下させた。
C肝臓脂質に対する効果 11，12）

高コレステロール食摂取ラット、ウサギの肝臓コレステロー
ル、特にエステル型コレステロールの低下作用を示した。ラ
ットにおいては中性脂肪も有意に低下させた。
D動脈壁における効果 12，14）

高コレステロール食摂取ラットにおいて動脈壁内の中性コレ
ステロールエステラーゼ活性を有意に亢進し、アシル-CoA
コレステロールアシルトランスフェラーゼ活性を有意に抑制
することにより、動脈壁内のエステル型コレステロールの蓄
積を阻止する方向に作用することが示唆された。また、高コ
レステロール食摂取ウサギの大動脈に形成される粥状硬化病
変は、血清脂質の低下に伴い軽減した。
E血小板凝集抑制作用 15）

高コレステロール食摂取ウサギにガンマオリザノールを混g
投与することにより、ADPによる血小板の最大凝集率を有
意に抑制した。
F作用機序 10，16）

血清総コレステロール低下の作用機序としては、コレステロ
ールの消化管吸収抑制作用が主作用であり、コレステロール
合成の阻害作用及びコレステロールの異化排泄促進作用の関
与も考えられている。

2. 内分泌・自律神経系
A卵巣を摘出したマウスにおいて発情作用を示した 17）。
Bラット間脳のノルアドレナリン代謝回転の抑制傾向を示し、
ノルアドレナリン含量の増加作用を示した 18）。
Cラットにストレスを負荷することにより生じる胃潰瘍及び消
化管運動の亢進に対して抑制作用を示した 19，20）。
Dインスリン及び２-デオキシ-D-グルコースで迷走神経を刺
激することにより生じるラットの胃液分泌亢進に対して抑制
作用を示した 21）。

〔有効成分に関する理化学的知見〕
一般名：ガンマオリザノール〔Gamma Oryzanol（JAN）〕
構造式：

分子式：C40H58O4
分子量：602.9
性　状：白色～淡黄色の結晶又は結晶性の粉末で、におい及び味

はない。アセトン、クロロホルム又はベンゼンにやや溶
けやすく、メタノール又はエタノール（95）に溶けにくく、
水にほとんど溶けない。

〔包　装〕
ハイゼット細粒20%：100g・500g（プラスチックボトル入）

0.5g×200包（HS）
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