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A‐Ⅱアンタゴニスト
日本薬局方 ロサルタンカリウム錠

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

【禁 忌】（次の患者には投与しないこと）
本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者1 ．
妊婦又は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〕

2 ．

重篤な肝障害のある患者〔「慎重投与」の項参照〕3 ．
アリスキレンを投与中の糖尿病患者（ただし、他
の降圧治療を行ってもなお血圧のコントロールが
著しく不良の患者を除く）
〔非致死性脳卒中、腎機能障害、高カリウム血症及
び低血圧のリスク増加が報告されている〕
〔「重要な基本的注意」の項参照〕

4 ．

【組成・性状】
販売名 ロサルタンK錠25mg

「EE」
ロサルタンK錠50mg
「EE」

ロサルタンK錠100mg
「EE」

有効成分
（ 1錠中）

ロサルタンカリウム
25mg

ロサルタンカリウム
50mg

ロサルタンカリウム
100mg

添加物
カルナウバロウ、結晶セルロース、酸化チタン、ステアリン酸
マグネシウム、乳糖水和物、ヒドロキシプロピルセルロース、
ヒプロメロース、部分アルファー化デンプン、マクロゴール400

性状・
剤形

白色円形のフィル
ムコーティング錠

白色円形の割線入り
のフィルムコーティ
ング錠

白色円形のフィルム
コーティング錠

表 裏 側面 表 裏 側面 表 裏 側面

直径
（mm）
約5.6

質量
（mg）
約78

厚さ
（mm）
約3.0

直径
（mm）
約7.6

質量
（mg）
約156

厚さ
（mm）
約3.3

直径
（mm）
約8.6

質量
（mg）
約245

厚さ
（mm）
約4.3

外形

識別
コード EE229 EE230 EE231

【効能・効果】
高血圧症1．
高血圧及び蛋白尿を伴う 2 型糖尿病における糖尿病性腎
症

2．

＜効能・効果に関連する使用上の注意＞
高血圧及び蛋白尿を伴う２型糖尿病における糖尿病性
腎症の場合
高血圧及び蛋白尿（尿中アルブミン／クレアチニン
比300mg／g以上）を合併しない患者における本剤の
有効性及び安全性は確認されていない。

【用法・用量】
高血圧症：1．
通常、成人にはロサルタンカリウムとして25～50mgを
１日１回経口投与する。なお、年齢、症状により適宜増
減するが、１日100mgまで増量できる。
高血圧及び蛋白尿を伴う 2 型糖尿病における糖尿病性腎
症：

2．

通常、成人にはロサルタンカリウムとして50mgを１日１
回経口投与する。なお、血圧値をみながら１日100mgま
で増量できる。ただし、過度の血圧低下を起こすおそれ
のある患者等では25mgから投与を開始する。

＜用法・用量に関連する使用上の注意＞
高血圧及び蛋白尿を伴う２型糖尿病における糖尿病性
腎症に対して、本剤を投与後、血清クレアチニン値が
前回の検査値と比較して30％（あるいは１mg／dL）以
上増加した場合、及び糸球体ろ過値、１／血清クレア
チニン値の勾配等で評価した腎機能障害の進展速度が
加速された場合は、減量あるいは投与中止を考慮する
こと。

【使用上の注意】※※
慎重投与（次の患者には慎重に投与すること）1．
両側性腎動脈狭窄のある患者又は片腎で腎動脈狭窄のあ
る患者
〔「重要な基本的注意」の項参照〕

(1)

高カリウム血症の患者
〔「重要な基本的注意」の項参照〕
(2)

重篤な腎機能障害のある患者
〔高カリウム血症があらわれやすい。また、腎機能の悪化
が起きるおそれがあるので、血清クレアチニンが2.5mg
／dL以上の場合には、投与量を減らすなど慎重に投与す
ること。（「重要な基本的注意」の項参照）〕

(3)

肝機能障害又はその既往のある患者
〔外国において、健康成人と比較して軽・中等度のアル
コール性肝硬変患者ではロサルタンの消失速度が遅延し、
ロサルタン及びカルボン酸体の血漿中濃度がそれぞれ約
５倍及び約２倍に上昇することが報告されている。〕

(4)

脳血管障害のある患者
〔過度の降圧が脳血流不全を惹起し、病態を悪化させるお
それがある。〕

(5)

体液量が減少している患者（利尿降圧剤投与中、厳重な
減塩療法中、血液透析中）
〔「重要な基本的注意」の項参照〕

(6)

高齢者〔「高齢者への投与」の項参照〕(7)



重要な基本的注意2．
両側性腎動脈狭窄のある患者又は片腎で腎動脈狭窄のあ
る患者においては、腎血流量の減少や糸球体ろ過圧の低
下により急速に腎機能を悪化させるおそれがあるので、
治療上やむを得ないと判断される場合を除き、使用は避
けること。

(1)

高カリウム血症の患者においては、高カリウム血症を増
悪させるおそれがあるので、治療上やむを得ないと判断
される場合を除き、使用は避けること。また、腎機能障
害、コントロール不良の糖尿病等により血清カリウム値
が高くなりやすい患者では、高カリウム血症が発現する
おそれがあるので、血清カリウム値に注意すること。

(2)

アリスキレンを併用する場合、腎機能障害、高カリウム
血症及び低血圧を起こすおそれがあるため、患者の状態
を観察しながら慎重に投与すること。なお、eGFRが
60mL／min／1.73m2未満の腎機能障害のある患者へのア
リスキレンとの併用については、治療上やむを得ないと
判断される場合を除き避けること。

(3)

本剤の投与によって、一過性の血圧低下（ショック症状、
意識消失、呼吸困難等を伴う）を起こすおそれがあるの
で、そのような場合には投与を中止し適切な処置を行う
こと。また、本剤投与中は定期的（投与開始時： 2 週間
ごと、安定後：月 1 回程度）に血圧のモニタリングを実
施すること。特に次の患者では投与は少量より開始し、
増量する場合は患者の状態を十分に観察しながら徐々に
行うこと。

(4)

ア．利尿降圧剤投与中の患者
イ．厳重な減塩療法中の患者
ウ．血液透析中の患者
降圧作用に基づくめまい、ふらつきがあらわれることが
あるので、高所作業、自動車の運転等危険を伴う機械を
操作する際には注意させること。

(5)

手術前24時間は投与しないことが望ましい。(6)
本剤を含むアンジオテンシンⅡ受容体拮抗薬投与中にま
れに肝炎等の重篤な肝障害があらわれたとの報告がある。
肝機能検査を実施するなど、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。

(7)

２型糖尿病における糖尿病性腎症の患者では貧血があら
われやすいので、本剤投与中は定期的（投与開始時：２
週間ごと、安定後：月１回程度）に血液検査を実施する
など観察を十分に行い、異常が認められた場合には貧血
の原因を考慮し、適切な処置を行うこと。

(8)

２型糖尿病における糖尿病性腎症の患者では血清カリウ
ム上昇及び血清クレアチニン上昇があらわれやすいので、
本剤投与中は定期的（投与開始時：２週間ごと、安定
後：月１回程度）に血清カリウム値及び血清クレアチニ
ン値のモニタリングを実施し、観察を十分に行うこと。
血清カリウム値及び血清クレアチニン値に異常が認めら
れた場合には、適切な処置を行うこと。特に、本剤とア
ンジオテンシン変換酵素阻害剤を併用した場合、急性腎
障害、高カリウム血症のリスクが増加するとの報告があ
るため、本剤とアンジオテンシン変換酵素阻害剤を併用
する際には注意すること。

(9)

相互作用3．※※
本剤は、薬物代謝酵素チトクロームP 4 5 0 2 C 9
（CYP2C9）及び3A4（CYP3A4）により活性代謝物であ
るカルボン酸体に代謝される。

※※

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

カリウム保持性利尿
剤
スピロノラクトン
トリアムテレン等

カリウム補給剤
塩化カリウム

アンジオテンシン変
換酵素阻害剤
トリメトプリム含有
製剤
スルファメトキサ
ゾール・トリメト
プリム

血清カリウム上昇、高カ
リウム血症を起こすおそ
れがある。

併用によりカリウム貯
留作用が増強するおそ
れがある。腎機能障害
のある患者には特に注
意すること。また、本
剤とアンジオテンシン
変換酵素阻害剤及びカ
リウム保持性利尿剤の
３剤併用の場合には特
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
アリスキレン 腎機能障害、高カリウム

血症及び低血圧を起こす
おそれがあるため、腎機
能、血清カリウム値及び
血圧を十分に観察するこ
と。なお、eGFRが60mL
／min／1.73m2未満の腎
機能障害のある患者への
アリスキレンとの併用に
ついては、治療上やむを
得ないと判断される場合
を除き避けること。

アンジオテンシン変
換酵素阻害剤

腎機能障害、高カリウム
血症及び低血圧を起こす
おそれがあるため、腎機
能、血清カリウム値及び
血圧を十分に観察するこ
と。

併用によりレニン・ア
ンジオテンシン系阻害
作用が増強される可能
性がある。

本剤の降圧作用が減弱さ
れるおそれがある。

プロスタグランジンの
合成阻害作用により、
本剤の降圧作用を減弱
させる可能性がある。

腎機能が悪化している患
者では、さらに腎機能が
悪化するおそれがある。

プロスタグランジンの
合成阻害作用により、
腎血流量が低下するた
めと考えられる。

非ステロイド性消炎
鎮痛剤
インドメタシン等

リチウム
炭酸リチウム

リチウム中毒が報告され
ているので、血中リチウ
ム濃度に注意すること。

本剤のナトリウム排泄
作用により、リチウム
の蓄積が起こると考え
られている。

※※ グレープフルーツ
ジュース

降圧作用が減弱されるお
それがある。本剤の投与
中はグレープフルーツ
ジュースの摂取は避ける
こと。

グ レ ー プ フ ル ー ツ
ジュースに含まれる成
分のCYP3A4阻害作用
によりロサルタンの活
性代謝物の血中濃度が
低下するため、本剤の
降圧作用が減弱される
おそれがある。

副作用4．
本剤は使用成績調査等の副作用発現頻度が明確となる調
査を実施していない。
重大な副作用（頻度不明）(1)
次のような副作用があらわれることがあるので、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。
アナフィラキシー 不快感、口内異常感、発汗、蕁麻
疹、呼吸困難、全身潮紅、浮腫等が症状としてあらわ
れることがあるので観察を十分に行うこと。

1)

血管浮腫 顔面、口唇、咽頭、舌等の腫脹が症状とし
てあらわれることがあるので観察を十分に行うこと。
2)

急性肝炎または劇症肝炎3)
腎不全4)
ショック、失神、意識消失 ショック、血圧低下に伴
う失神、意識消失があらわれることがあるので、観察
を十分に行い、冷感、嘔吐、意識消失等があらわれた
場合には、直ちに適切な処置を行うこと。特に血液透
析中、厳重な減塩療法中、利尿降圧剤投与中の患者で
は低用量から投与を開始し、増量する場合は患者の状
態を十分に観察しながら徐々に行うこと。

5)

横紋筋融解症 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、適切な処置を行うこと。また、横紋
筋融解症による急性腎障害の発症に注意すること。

6)

高カリウム血症 重篤な高カリウム血症があらわれる
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、直ちに適切な処置を行うこと。

7)

不整脈 心室性期外収縮、心房細動等の不整脈があら
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、直ちに適切な処置を行うこと。

8)

汎血球減少、白血球減少、血小板減少 汎血球減少、
白血球減少、血小板減少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、直ち
に適切な処置を行うこと。

9)



低血糖 低血糖があらわれることがある（糖尿病治療
中の患者であらわれやすい）ので、観察を十分に行い、
脱力感、空腹感、冷汗、手の震え、集中力低下、痙攣、
意識障害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。

10)

低ナトリウム血症 倦怠感、食欲不振、嘔気、嘔吐、
痙攣、意識障害等を伴う低ナトリウム血症があらわれ
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、投与を中止するなど、直ちに適切な処
置を行うこと。

11)

その他の副作用(2)
次のような症状又は異常があらわれた場合には、投与を
中止するなど適切な処置を行うこと。

頻度不明
精神神経系 頭痛、めまい、耳鳴、眠気、不眠、浮遊感
循環器系 低血圧、調律障害（頻脈等）、起立性低血圧、胸痛、動悸
消 化 器 口内炎、口角炎、胃不快感、胃潰瘍、下痢、嘔吐・嘔気、

口渇
肝 臓 肝機能障害（AST（GOT）上昇、ALT（GPT）上昇、

LDH上昇等）、黄疸
腎 臓 BUN上昇、クレアチニン上昇
皮 膚 多形紅斑、紅皮症、発疹、光線過敏、紅斑、瘙痒、蕁麻疹
血 液 貧血、赤血球減少、ヘマトクリット低下、好酸球増多
そ の 他 勃起不全、咳嗽、発熱、ほてり、味覚障害、しびれ感、眼

症状（かすみ、異和感等）、倦怠感、無力症／疲労、浮腫、
関節痛、筋痙攣、筋肉痛、総コレステロール上昇、CK
（CPK）上昇、血中尿酸値上昇、女性化乳房

高齢者への投与5．
高齢者では一般に生理機能が低下しているので、患者の
状態に注意すること。

(1)

高齢者では一般に過度の降圧は好ましくないとされてい
る（脳梗塞等が起こるおそれがある）ので、低用量から
投与を開始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。

(2)

高齢者でのロサルタンカリウム製剤の体内薬物動態試験
で、ロサルタン及びカルボン酸体の血漿中濃度が非高齢
者に比べて高くなることが認められている（非高齢者に
比較してロサルタン及びカルボン酸体の血漿中濃度がそ
れぞれ約２倍及び約1.3倍に上昇）。

(3)

高齢者と非高齢者との間で降圧効果及び副作用の発現に
関する差異は認められていない。

(4)

妊婦、産婦、授乳婦等への投与6．
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。また、投与中に妊娠が判明した場合には、直ちに
投与を中止すること。
〔妊娠中期及び末期に本剤を含むアンジオテンシンⅡ受容
体拮抗剤を投与された高血圧症の患者で羊水過少症、胎
児・新生児の死亡、新生児の低血圧、腎不全、多臓器不
全、頭蓋の形成不全及び羊水過少症によると推測される
四肢の奇形、頭蓋顔面の奇形、肺の発育不全等があらわ
れたとの報告がある。〕

(1)

本剤投与中は授乳を中止させること。
〔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。〕

(2)

（参考）
他社が実施したラットの周産期及び授乳期に10～100mg
／kg／日投与した試験において、100mg／kg／日で産児
死亡の軽度の増加が認められた。また、各投与群で産児
の低体重が認められ、本試験の無毒性量は追加試験の成
績から５mg／kg／日であった。
小児等への投与7．
小児等に対する安全性は確立していない（使用経験がな
い）。
適用上の注意8．
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）

【薬物動態】
生物学的同等性試験1．
ロサルタンK錠25mg「EE」(1)
ロサルタンK錠25mg「EE」は、「含量が異なる経口固
形製剤の生物学的同等性試験ガイドライン」に基づき、
ロサルタンK錠50mg「EE」を標準製剤としたとき、
溶出挙動が同等と判定され、生物学的に同等とみなさ
れた。1)
ロサルタンK錠50mg「EE」(2)
ロサルタンK錠50mg「EE」と標準製剤を、クロス
オーバー法によりそれぞれ１錠（ロサルタンカリウム
として50mg）健康成人男性に絶食下単回経口投与して
血漿中ロサルタン濃度を測定し、得られた薬物動態パ
ラメータ（AUC、Cmax）について統計解析を行った結
果、両剤の生物学的同等性が確認された。1)
血漿中濃度並びにAUC、Cmax等のパラメータは、被験
者の選択、体液の採取回数・時間等の試験条件によっ
て異なる可能性がある。

判定パラメータ 参考パラメータ
AUC 0‐12hr
(ng・hr／mL)

Cmax
(ng／mL)

Tmax
(hr)

T1/2
(hr)

ロサルタンK錠
50mg「EE」 401.34±202.17 217.71±135.95 1.1±0.6 1.7±0.4

標準製剤 417.05±181.89 231.87±140.26 1.1±0.8 1.8±0.4
（Mean±S.D., n＝20)

ロサルタンK錠100mg「EE」(3)
ロサルタンK錠100mg「EE」と標準製剤を、クロス
オーバー法によりそれぞれ１錠（ロサルタンカリウム
として100mg）健康成人男性に絶食下単回経口投与し
て血漿中ロサルタン濃度を測定し、得られた薬物動態
パラメータ（AUC、Cmax）について統計解析を行った
結果、両剤の生物学的同等性が確認された。1)
血漿中濃度並びにAUC、Cmax等のパラメータは、被験
者の選択、体液の採取回数・時間等の試験条件によっ
て異なる可能性がある。

判定パラメータ 参考パラメータ
AUC0‐12hr
(ng・hr／mL)

Cmax
(ng／mL)

Tmax
(hr)

T1/2
(hr)

ロサルタンK錠
100mg「EE」 1006.84±374.11 678.62±337.02 1.3±0.7 2.2±1.3

標準製剤 1013.91±377.80 704.04±392.33 1.3±0.4 1.7±0.4
（Mean±S.D., n＝20)



溶出挙動2．
ロサルタンK錠25mg「EE」、ロサルタンK錠50mg「EE」
及びロサルタンK錠100mg「EE」は、日本薬局方医薬品
各条に定められたロサルタンカリウム錠の溶出規格に適
合していることが確認されている。2)

【薬効薬理】
ロサルタンは、アンジオテンシンⅡ受容体のうちAT1受容体
と選択的に結合し、アンジオテンシンⅡの生理作用を阻害す
ることによって降圧作用を現す。本薬の主代謝物のカルボン
酸体も本薬と同様の作用を示す。なお、ブラジキニンの分解
酵素（キニナーゼⅡ）には直接作用しない。3)

【有効成分に関する理化学的知見】
一 般 名：ロサルタンカリウム（Losartan Potassium）
化 学 名：Monopotassium5-{[4'-(2-butyl-4-chloro-5-

hydroxymethyl-1H -imidazol-1-yl)methyl]biphenyl-
2-yl}-1H -tetrazol-1-ide

分 子 式：C22H22ClKN6O
分 子 量：461.00
構 造 式：

物理化学的性状：
ロサルタンカリウムは白色の結晶性の粉末である。
本品は水に極めて溶けやすく、メタノール又はエ
タノール（99.5）に溶けやすい。

【取扱い上の注意】
長期保存試験
長期保存試験（25℃、相対湿度60％、36ヵ月）の結果、ロサ
ルタンK錠25mg「EE」、ロサルタンK錠50mg「EE」及びロ
サルタンK錠100mg「EE」（最終包装）は、通常の市場流通
下において３年間安定であることが確認された。4)

【包 装】
ロサルタンK錠25mg「EE」………………………500錠（バラ）

100錠（PTP）・140錠（PTP）・500錠（PTP）
ロサルタンK錠50mg「EE」………………………500錠（バラ）

100錠（PTP）・140錠（PTP）・500錠（PTP）
ロサルタンK錠100mg「EE」………………………100錠（PTP）

※

※
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