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2.　禁忌（次の患者には投与しないこと）
2.1　 重篤な呼吸抑制のある患者、重篤な慢性閉塞性肺

疾患の患者［呼吸抑制を増強する。］［11.1.3参照］
2.2　 気管支喘息発作中の患者［呼吸を抑制し、気道分

泌を妨げる。］
2.3　 慢性肺疾患に続発する心不全の患者［呼吸抑制や

循環不全を増強する。］［9.1.2参照］
2.4　 痙

けい

攣
れん

状態（てんかん重積症、破傷風、ストリキニ
ーネ中毒）にある患者［脊髄の刺激効果があらわ
れる。］［9.1.14参照］

2.5　 麻痺性イレウスの患者［消化管運動を抑制する。］
［11.1.6参照］

2.6　 急性アルコール中毒の患者［呼吸抑制を増強す
る。］

2.7　アヘンアルカロイドに対し過敏症の患者
2.8　 出血性大腸炎の患者［腸管出血性大腸菌（O157等）

や赤痢菌等の重篤な細菌性下痢のある患者では、
症状の悪化、治療期間の延長を来すおそれがあ
る。］［9.1.1参照］

2.9　 ナルメフェン塩酸塩水和物を投与中又は投与中止
後 1週間以内の患者［10.1参照］

3.　組成・性状
3.1　組成

販売名
オキシコドン
内服液2.5mg
「日本臓器」

オキシコドン
内服液 5 mg
「日本臓器」

オキシコドン
内服液10mg
「日本臓器」

オキシコドン
内服液20mg
「日本臓器」

剤形 分包内服液
濃度 1 mg/mL 2 mg/mL 4 mg/mL

液量
1包中 2.5mL 2.5mL 5 mL 5 mL

有効成分
1包中

オキシコドン
塩酸塩水和物
2.88mg（無水
物として
2.5mgに相当）

オキシコドン
塩酸塩水和物
5.77mg（無水
物として
5 mgに相当）

オキシコドン
塩酸塩水和物
11.54mg（無
水物として
10mgに相当）

オキシコドン
塩酸塩水和物
23.07mg（無
水物として
20mgに相当）

外形

25mm

100mm

25mm

110mm

添加剤

D⊖ソルビトール液、キシリトール、アセスルファムカ
リウム、塩化ナトリウム、クエン酸水和物、クエン酸ナ
トリウム水和物、安息香酸ナトリウム、パラオキシ安息
香酸エチル、プロピレングリコール

3.2　製剤の性状

販売名
オキシコドン
内服液2.5mg
「日本臓器」

オキシコドン
内服液 5 mg
「日本臓器」

オキシコドン
内服液10mg
「日本臓器」

オキシコドン
内服液20mg
「日本臓器」

色調・性状無色～微黄色澄明の液をアルミスティック包装に充てんした分包品である。

4.　効能・効果
中等度から高度の疼痛を伴う各種癌における鎮痛

6.　用法・用量
通常、成人にはオキシコドン塩酸塩（無水物）として 1
日10～80mgを 4回に分割経口投与する。
なお、症状に応じて適宜増減する。

貯　　法：室温保存（ 1～30℃）
有効期間： 3 年

NIPPON  ZOKI
2024年 2 月改訂（第 1版）

2.5mg 5 mg 10mg 20mg
承認番号 30200AMX00768000 30200AMX00770000 30200AMX00771000 30200AMX00769000
販売開始 2021年 2 月 2021年 2 月 2021年 2 月 2021年 2 月劇薬、麻薬、

処方箋医薬品
注意― 医師等の処方箋に

より使用すること
がん疼痛治療用即放性分包内服液
オキシコドン塩酸塩水和物内用液

Oxycodone Oral Solution 2.5mg/5mg/10mg/20mg“Nippon-zoki”

日本標準商品分類番号
8 7 8 1 1 9
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7.　用法・用量に関連する注意
〈�臨時追加投与（レスキュー薬の投与）として本剤を使用
する場合〉
7.1　 疼痛が増強した場合や鎮痛効果が得られている患者

で突発性の疼痛が発現した場合は、直ちに本剤の臨
時追加投与を行い鎮痛を図ること。本剤の 1回量は
定時投与中のオキシコドン塩酸塩経口製剤の 1日量
の1/8～1/4を経口投与すること。

〈定時投与時〉
7.2　 本剤の 1日量を 4分割して使用する場合には、 6時

間ごとの定時に経口投与すること。
7.2.1　初回投与
本剤の投与開始前のオピオイド鎮痛薬による治療の有
無を考慮して初回投与量を設定することとし、既に治
療されている場合にはその投与量及び鎮痛効果の持続
を考慮して副作用の発現に注意しながら適宜投与量を
調節すること。
（1） オピオイド鎮痛薬を使用していない患者には、疼

痛の程度に応じてオキシコドン塩酸塩として10～
20mgを 1日投与量とすることが望ましい。

（2） モルヒネ製剤の経口投与を本剤に変更する場合に
は、モルヒネ製剤 1日投与量の2/3量を 1 日投与量
の目安とすることが望ましい。

（3） 経皮フェンタニル貼付剤から本剤へ変更する場合
には、経皮フェンタニル貼付剤剥離後にフェンタ
ニルの血中濃度が50%に減少するまで17時間以上か
かることから、剥離直後の本剤の使用は避け、本
剤の使用を開始するまでに、フェンタニルの血中
濃度が適切な濃度に低下するまでの時間をあける
とともに、本剤の低用量から投与することを考慮
すること。

7.2.2　増量
本剤投与開始後は患者の状態を観察し、適切な鎮痛効
果が得られ副作用が最小となるよう用量調整を行うこ
と。2.5mgから 5 mgへの増量の場合を除き増量の目安は、
使用量の25～50%増とする。［8.4参照］
7.2.3　減量
連用中における急激な減量は、退薬症候があらわれる
ことがあるので行わないこと。副作用等により減量す
る場合は、患者の状態を観察しながら慎重に行うこと。
［7.2.4、11.1.2参照］
7.2.4　投与の中止
本剤の投与を必要としなくなった場合には、退薬症候
の発現を防ぐために徐々に減量すること。［7.2.3、11.1.2
参照］

8.　重要な基本的注意
8.1　 連用により薬物依存を生じることがあるので、観察

を十分に行い、慎重に投与すること。［11.1.2参照］
8.2　 眠気、眩

め

暈
まい

が起こることがあるので、本剤投与中の
患者には自動車の運転等危険を伴う機械の操作に従
事させないように注意すること。

8.3　 本剤を投与する場合には、便秘に対する対策として
緩下剤、嘔

おう

気
き

・嘔
おう

吐
と

に対する対策として制吐剤の併
用を、また、鎮痛効果が得られている患者で通常と
は異なる強い眠気がある場合には、過量投与の可能
性を念頭において本剤の減量を考慮するなど、本剤
投与時の副作用に十分注意すること。［13.1、13.2参
照］

8.4　 本剤を増量する場合には、副作用に十分注意するこ
と。［7.2.2参照］

8.5　 本剤の医療目的外使用を防止するため、適切な処方
を行い、保管に留意するとともに、患者等に対して
適切な指導を行うこと。［14.1.1、14.1.2参照］

9.　特定の背景を有する患者に関する注意
9.1　合併症・既往歴等のある患者
9.1.1　細菌性下痢のある患者
治療上やむを得ないと判断される場合を除き、投与し
ないこと。治療期間の延長を来すおそれがある。［2.8参
照］
9.1.2　心機能障害あるいは低血圧のある患者
循環不全を増強するおそれがある。［2.3参照］
9.1.3　呼吸機能障害のある患者
呼吸抑制を増強するおそれがある。［11.1.3参照］
9.1.4　脳に器質的障害のある患者
呼吸抑制や頭

ず

蓋
がい

内圧の上昇を起こすおそれがある。
9.1.5　ショック状態にある患者
循環不全や呼吸抑制を増強するおそれがある。［11.1.1
参照］
9.1.6　代謝性アシドーシスのある患者
呼吸抑制を起こしたときアシドーシスを増悪させるお
それがある。
9.1.7　甲状腺機能低下症（粘液水腫等）の患者
呼吸抑制や昏睡を起こすおそれがある。
9.1.8　副腎皮質機能低下症（アジソン病等）の患者
呼吸抑制作用に対し、感受性が高くなっている。
9.1.9　�薬物・アルコール依存又はその既往歴のある患者
依存性を生じやすい。［9.1.10参照］
9.1.10　�薬物、アルコール等による精神障害のある患者
症状が増悪するおそれがある。［9.1.9参照］
9.1.11　衰弱者
呼吸抑制作用に対し、感受性が高くなっている。
9.1.12　�前立腺肥大による排尿障害、尿道狭窄、尿路

手術術後の患者
排尿障害を増悪することがある。
9.1.13　�器質的幽門狭窄又は最近消化管手術を行った

患者
消化管運動を抑制する。
9.1.14　痙

けい

攣
れん

の既往歴のある患者
痙
けい

攣
れん

を誘発するおそれがある。［2.4参照］
9.1.15　胆

たん

嚢
のう

障害、胆石症又は膵炎の患者
オッジ筋を収縮させ症状が増悪することがある。
9.1.16　重篤な炎症性腸疾患のある患者
連用した場合、巨大結腸症を起こすおそれがある。
9.2　腎機能障害患者
排泄が遅延し副作用があらわれるおそれがある。［16.6.1
参照］
9.3　肝機能障害患者
代謝が遅延し副作用があらわれるおそれがある。［16.6.2
参照］
9.5　妊婦
9.5.1　�妊婦又は妊娠している可能性のある女性には、

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。オキシコドンでは催
奇形作用は認められていないが、類薬のモルヒ
ネの動物試験（マウス、ラット）で催奇形作用
が報告されている。
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9.5.2　�分娩前に投与した場合、出産後新生児に退薬症
候（多動、神経過敏、不眠、振戦等）があらわ
れることがある。

9.5.3　�分娩時の投与により、新生児に呼吸抑制があら
われることがある。

9.6　授乳婦
本剤投与中は授乳を避けさせること。ヒト母乳中へ移行
することが報告されている。
9.7　小児等
小児等を対象とした臨床試験は実施していない。
9.8　高齢者
患者の状態を観察しながら、慎重に投与すること。一般
に生理機能が低下しており、特に呼吸抑制の感受性が高
い。

10.　相互作用
本剤は、主として薬物代謝酵素CYP3A4及び一部CYP2D6
で代謝される。［16.4.2参照］
10.1　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

ナルメフェン塩酸
塩水和物
セリンクロ
［2.9参照］

本剤の鎮痛作用を減弱させる
ことがある。また、退薬症候
を起こすことがある。

μオピオイド受
容体拮抗作用に
より、本剤の作
用が競合的に阻
害される。

10.2　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

中枢神経抑制剤
フェノチアジン
誘導体、バルビ
ツール酸誘導体
等

吸入麻酔剤
MAO阻害剤
三環系抗うつ剤
β遮断剤
アルコール

臨床症状：呼吸抑制、低血圧
及び顕著な鎮静又は昏睡が起
こることがある。
措置方法：減量するなど慎重
に投与すること。

相加的に中枢神
経抑制作用を増
強させる。

クマリン系抗凝血
剤
ワルファリンカ
リウム

クマリン系抗凝血剤の作用が
増強されることがあるので投
与量を調節するなど慎重に投
与すること。

機序は不明であ
る。

抗コリン作用を有
する薬剤
フェノチアジン
系薬剤、三環系
抗うつ剤等

臨床症状：麻
ま

痺
ひ

性イレウスに
至る重篤な便秘又は尿貯留が
起こることがある。

相加的に抗コリ
ン作用を増強さ
せる。

ブプレノルフィン、
ペンタゾシン等

本剤の鎮痛作用を減弱させる
ことがある。また、退薬症候
を起こすことがある。

ブプレノルフィ
ン、ペンタゾシ
ン等は本剤の作
用するμ受容体
の部分アゴニス
トである。

CYP3A4阻害作用
を有する薬剤
ボリコナゾール、
イトラコナゾー
ル、フルコナゾ
ール、リトナビ
ル、クラリスロ
マイシン等
［16.7.1-16.7.3参
照］

本剤の血中濃度が上昇し、副
作用が発現するおそれがある
ので、観察を十分に行い、慎
重に投与すること。

CYP3A4を介す
る本剤の代謝が
阻害される。

薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

CYP3A4誘導作用
を有する薬剤
リファンピシン、
カルバマゼピン、
フェニトイン等
［16.7.4参照］

本剤の血中濃度が低下し、作
用が減弱する可能性がある。
なお、これらの薬剤の中止後
に、本剤の血中濃度が上昇し、
副作用が発現するおそれがあ
るので、観察を十分に行い、
慎重に投与すること。

CYP3A4を介す
る本剤の代謝が
促進される。

11.　副作用
次の副作用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適
切な処置を行うこと。
11.1　重大な副作用
11.1.1　 ショック、アナフィラキシー（いずれも頻度

不明）
顔面蒼白、血圧低下、呼吸困難、頻脈、全身発赤、血
管浮腫、蕁

じん

麻
ま

疹
しん

等の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。［9.1.5参照］
11.1.2　依存性（頻度不明）
連用により薬物依存を生じることがある。また、連用
中における投与量の急激な減少ないし投与の中止によ
り、あくび、くしゃみ、流

りゅう

涙
るい

、発汗、悪心、嘔
おう

吐
と

、下痢、
腹痛、散瞳、頭痛、不眠、不安、譫

せん

妄
もう

、痙
けい

攣
れん

、振戦、
全身の筋肉・関節痛、呼吸促迫、動悸等の退薬症候が
あらわれることがあるので、投与を中止する場合には、
1日用量を徐々に減量するなど、患者の状態を観察し
ながら行うこと。［7.2.3、7.2.4、8.1参照］
11.1.3　呼吸抑制（頻度不明）
息切れ、呼吸緩慢、不規則な呼吸、呼吸異常等があら
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。
なお、本剤による呼吸抑制には、麻薬拮抗剤（ナロキ
ソン、レバロルファン等）が拮抗する。［2.1、9.1.3、
13.2参照］
11.1.4　錯乱（頻度不明）、譫

せん

妄
もう

（ 2 %未満）
11.1.5　 無気肺、気管支痙攣、喉頭浮腫（いずれも頻

度不明）
11.1.6　 麻

ま

痺
ひ

性イレウス、中毒性巨大結腸（いずれも
頻度不明）

炎症性腸疾患の患者に投与した場合、中毒性巨大結腸
があらわれるとの報告がある。［2.5参照］
11.1.7　肝機能障害（頻度不明）
AST、ALT、Al⊖P等の著しい上昇を伴う肝機能障害があ
らわれることがある。
11.2　その他の副作用
種類＼頻度 5%以上 5%未満 頻度不明

過敏症 発疹、蕁
じん

麻
ま

疹
しん

循環器 低血圧 不整脈、血圧変動、起立
性低血圧、失神

精神神経系
眠気（16.9%）、
傾眠、眩

め

暈
まい

頭痛・頭重感、
不眠

発汗、幻覚、意識障害、
しびれ、筋れん縮、焦燥、
不安、異夢、悪夢、興奮、
視調節障害、縮瞳、神経
過敏、感覚異常、痙

けい

攣
れん

、
振戦、筋緊張亢進、健忘、
抑うつ、感情不安定、多
幸感、思考異常、構

こう

語
ご

障
害

消化器
便秘（26.8%）、
嘔
おう

気
き

（16.9%）、
嘔
おう

吐
と

下痢、食欲不
振、胃不快感、
口渇

腹痛、おくび、鼓腸、味
覚異常、嚥下障害
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種類＼頻度 5%以上 5%未満 頻度不明

その他

そう痒感、発
熱、倦怠感、
血管拡張（顔
面潮紅、熱
感）、呼吸困
難

悪寒、頭
ず

蓋
がい

内圧の亢進、
脱力感、胸部圧迫感、排
尿障害、尿閉、脱水、無
月経、性欲減退、勃起障
害、浮腫、皮膚乾燥

13.　過量投与
13.1　症状
呼吸抑制、意識不明、痙

けい

攣
れん

、錯乱、血圧低下、重篤な脱
力感、重篤な眩

め

暈
まい

、嗜
し

眠
みん

、心拍数の減少、神経過敏、不安、
縮瞳、皮膚冷感等を起こすことがある。［8.3参照］
13.2　処置
麻薬拮抗剤投与を行い、患者に退薬症候又は麻薬拮抗剤
の副作用が発現しないよう慎重に投与する。なお、麻薬
拮抗剤の作用持続時間はオキシコドンのそれより短いの
で、患者のモニタリングを行うか又は患者の反応に応じ
て初回投与後は注入速度を調節しながら持続静注する。
［8.3、11.1.3参照］

14.　適用上の注意
14.1　薬剤交付時の注意
14.1.1　 具体的な服用方法、服用時の注意点、保管方

法等を十分に説明し、本剤の目的以外への使
用あるいは他人への譲渡をしないよう指導す
るとともに、本剤を子供の手の届かないとこ
ろに保管するよう指導すること。［8.5参照］

14.1.2　 本剤が不要となった場合には、病院又は薬局
へ返納するなどの処置について適切に指導す
ること。［8.5参照］

16.　薬物動態
16.1　血中濃度
16.1.1　単回投与
がん疼痛患者を対象に、オキシコドン塩酸塩散2.5mg、
5 mgを食後単回経口投与したときの、オキシコドン及
びノルオキシコドンの薬物動態パラメータは下記の通
りである。 （①）

薬物動態パラメータ

投与量 例数 Cmax
（ng/mL）

tmax
（hr）

AUC0-6
（ng・hr/mL）

t1/2
（hr）

2.5mg
オキシコドン

18

6.80
±1.89

1.9
±1.4

28.3
±6.4

6.0
±3.9

ノルオキシコ
ドン

2.32
±1.18

2.1
±1.4

9.59
±5.26 −

5 mg
オキシコドン

16※

13.7
±4.8

1.7
±1.3

53.2
±20.0

4.5
±2.3

ノルオキシコ
ドン

5.28
±1.91

1.8
±1.2

23.8
±9.5 −

（測定法：化学発光検出HPLC） 平均値±標準偏差
※：1.5時間のみ15例

16.1.2　生物学的同等性試験
（1）オキシコドン内服液2.5mg「日本臓器」
オキシコドン内服液2.5mg「日本臓器」 1包とオキノー
ム散 1包（オキシコドン塩酸塩として2.5mg）を、クロ
スオーバー法により健康成人男子に絶食単回経口投与
して血漿中オキシコドン濃度を測定し、得られた薬物
動態パラメータ（AUC、Cmax）について90％信頼区間法
にて統計解析を行った結果、生物学的同等性の判定基
準log（0.80）～log（1.25）の範囲内であり、両剤の生
物学的同等性が確認された。 （②）

判定パラメータ 参考パラメータ

AUC0-24hr
（ng・hr/mL）

Cmax
（ng/mL）

Tmaxa）

（hr）
T1/2
（hr）

オキシコドン
内服液2.5mg
「日本臓器」

24.67
±5.01

7.22
±1.62

0.75
（0.5～2.5） 3.6±0.6

オキノーム®散
2.5mg

24.50
±5.66

7.61
±1.99

0.75
（0.5～1.75） 3.5±0.6

n=22、平均値±標準偏差
a）中央値（最小値～最大値）

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。

（2）オキシコドン内服液20mg「日本臓器」
オキシコドン内服液20mg「日本臓器」 1包とオキノー
ム散 1包（オキシコドン塩酸塩として20mg）を、クロ
スオーバー法により健康成人男子に絶食単回経口投与
して血漿中オキシコドン濃度を測定し、得られた薬物
動態パラメータ（AUC、Cmax）について90％信頼区間法
にて統計解析を行った結果、生物学的同等性の判定基
準log（0.80）～log（1.25）の範囲内であり、両剤の生
物学的同等性が確認された。 （②）

判定パラメータ 参考パラメータ

AUC0-24hr
（ng・hr/mL）

Cmax
（ng/mL）

Tmaxa）

（hr）
T1/2
（hr）

オキシコドン
内服液20mg
「日本臓器」

176.63
±34.80

56.68
±13.23

0.50
（0.5～3） 4.0±0.5

オキノーム®散
20mg

189.72
±43.68

57.42
±15.99

0.50
（0.5～6） 4.0±0.4

n=21、平均値±標準偏差
a）中央値（最小値～最大値）
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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。

16.2　吸収
16.2.1　バイオアベイラビリティ
オキシコドン塩酸塩の健康成人 9例でのバイオアベイ
ラビリティは約60%であった。また、がん患者12例での
バイオアベイラビリティは平均87%であった（外国人デ
ータ）。 （③④）
16.2.2　食事の影響
健康成人22例においてオキシコドン塩酸塩内用液剤
20mgを単回経口投与したときの食事の影響について評
価したところ、空腹時に比べ高脂肪食摂取後でCmaxは約
80%に低下し、AUCは約1.2倍に増大した（外国人デー
タ）。 （⑤）
16.3　分布
16.3.1　体組織への移行
［3H］⊖オキシコドン塩酸塩水和物をラットに投与した
とき、速やかに全身に分布し、ほとんどの組織で投与
約 1時間後に最高濃度を示し、その後速やかに低下し
た。作用部位である脳内における半減期は49時間であ
った。 （⑥）
16.3.2　母乳中への移行
オキシコドン塩酸塩とアセトアミノフェンの合剤を授
乳婦 6例に経口投与したとき、母乳への移行が認めら
れ、そのときの投与0.25～12時間後におけるオキシコド
ン塩酸塩濃度の乳汁/血漿中濃度の平均比率は3.4であっ
た（外国人データ）。 （⑦）
16.4　代謝
16.4.1　 ヒトにおけるオキシコドンの主代謝経路は、

N⊖脱メチル化反応によるノルオキシコドンへ
の代謝であり、O⊖脱メチル化反応によるオキ
シモルフォンへの代謝及びグルクロン酸抱合
代謝を受けることが知られている。 （⑧）

16.4.2　 オキシコドンの代謝についてヒト肝ミクロソ
ームを用いて検討した結果、ノルオキシコド
ンへの代謝についてはCYP3A4が、オキシモル
フォンへの代謝についてはCYP2D6が主に関与
していることが確認された（in vitro）。［10.参照］
 （⑧）

16.5　排泄
健康成人 9例にオキシコドン塩酸塩0.28mg/kgを経口投与
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したとき、投与後24時間までの尿中に投与量の5.5±2.5%
（平均値±標準偏差）が未変化体として、また、2.3±
5.5%がオキシコドンの抱合体として排泄された。また、
尿中にはノルオキシコドンとオキシモルフォン抱合体も
排泄された（外国人データ）。 （③）
16.6　特定の背景を有する患者
16.6.1　腎障害者
腎障害者12例（クレアチニンクリアランス：60mL/min

未満）にオキシコドン塩酸塩徐放錠20mgを空腹時単回
経口投与したとき、AUC並びにCmaxはそれぞれ健康成人
の約1.6倍及び1.4倍であった。腎障害者の鎮静作用は健
康成人に比べて増加傾向を示した（外国人データ）。［9.2
参照］ （⑨）
16.6.2　肝障害者
肝障害者12例にオキシコドン塩酸塩徐放錠20mgを空腹
時単回経口投与したとき、AUC並びにCmaxはそれぞれ健
康成人の約 2倍及び約1.5倍と有意に高く、薬力学的評
価項目を増強させる傾向がみられた（外国人データ）。
［9.3参照］ （⑩）
16.6.3　高齢者
健康高齢者（65～79歳）、健康非高齢者（21～45歳）各
14例にオキシコドン塩酸塩徐放錠20mgを空腹時単回経
口投与したとき、薬物動態に関しては高齢者と非高齢
者との間に差は認められなかった（外国人データ）。（⑪）
16.6.4　男女差
健康成人男女各14例にオキシコドン塩酸塩徐放錠20mg

を空腹時単回経口投与したとき、女性では、Cmax並びに
AUCが、いずれも男性より約1.4倍高かった（外国人デ
ータ）。 （⑪）
16.7　薬物相互作用
16.7.1　 ボリコナゾール（100～200mg/日、経口投与）

とオキシコドン塩酸塩（24～48mg/日、持続皮
下投与）を 4 日間併用した症例（ 1 例）の定
常状態時におけるオキシコドンの血漿中濃度
は、測定した全症例の平均の3.57倍であった（国
内におけるオキシコドン注射剤の臨床試験成
績）。 （⑫） 
また、ボリコナゾール〔400mg/日（ 2 日目の
み600mg/日）〕の経口投与中にオキシコドン塩
酸塩（10mg）を単回経口投与した場合、オキ
シコドンのCmaxが1.72倍、AUCが3.61倍上昇し
たとの報告がある（外国人データ）。［10.2参照］
 （⑬）

16.7.2　 リトナビル（600mg/日）の経口投与中にオキ
シコドン塩酸塩（10mg）を単回経口投与した
場合、オキシコドンのCmaxが1.74倍、AUCが
2.95倍上昇したとの報告がある（外国人デー
タ）。［10.2参照］ （⑭）

16.7.3　 クラリスロマイシン（1000mg/日：承認外用量）
の経口投与中にオキシコドン塩酸塩（10mg）
を単回経口投与した場合、若年者群（19～25歳）
のオキシコドンのCmaxが1.45倍、AUCが2.02倍
上昇し、また、高齢者群（70～77歳）のオキ
シコドンのCmaxが1.68倍、AUCが2.31倍上昇し
たとの報告がある（外国人データ）。［10.2参照］
 （⑮）

16.7.4　 リファンピシン（600mg/日）の経口投与中にオ
キシコドン塩酸塩を単回静脈内投与（0.1mg/kg）
した場合でAUCが1/2.2に、単回経口投与（15mg）
した場合でAUCが1/7.1に減少したとの報告が
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ある（外国人データ）。［10.2参照］ （⑯）

17.　臨床成績
17.1　有効性及び安全性に関する試験
承認時における一般臨床試験での中等度から高度のがん
疼痛を有する患者に対する臨床試験成績の概要を以下に
示す。
17.1.1　国内第Ⅲ相試験（オープンラベル試験）
（1）疼痛コントロール達成率
本剤投与による疼痛コントロール達成状況を評価した
ところ、90%以上の疼痛コントロール達成率が得られた。
 （①）

疼痛コントロール達成率
治療開始前のオピオイ
ド系鎮痛剤の使用状況

疼痛コントロール
達成例数/評価対象例数

疼痛コントロール
達成率（%）

あり 39/43 90.7
なし 22/23 95.7
合計 61/66 92.4

（2）疼痛強度評点
本剤投与開始24時間後及び本剤投与終了時の疼痛強度
は、本剤投与前に比べて有意に改善していた。なお、
疼痛強度の評価は患者自身による 4 段階評価（評点：
0 ＝なし「痛くない」、 1 ＝軽度「少し痛い」、 2 ＝中
等度「痛い」、 3＝高度「非常に痛い」）で行った。 （①）

疼痛強度評点

観察時期 評価症例数 疼痛強度評点
（平均値±標準偏差） p値※

投与前 66 1.4±0.8 −
投与開始24時間後 65 1.0±0.7 ＜0.0001
投与終了時 61 0.8±0.4 ＜0.0001
※：投与前に対するWilcoxon符号付き順位検定によるp値。投与開
始24時間後及び投与終了時で疼痛強度が「不明」例は除いた。

（3） 副作用発現頻度は63.4%（45/71例）であった。主な
副作用は、便秘26.8%（19/71例）、眠気16.9%（12/71
例）、嘔

おう

気
き

16.9%（12/71例）であった。 （①）
17.1.2　国内第Ⅲ相試験（臨時追加投与）
オキシコドン塩酸塩水和物徐放錠の定時投与時に発現
する突発性疼痛に対して、オキシコドン塩酸塩水和物
散を臨時追加投与したところ、レスキュードーズ有効
性解析対象集団20例について、投与 1時間後の疼痛強
度（CAT）は本剤投与前に比べて有意に軽減した。また、
投与 1時間後の鎮痛効果についても有効率注1）は80%で
あった。鎮痛効果の発現注2）は投与15分以内から認めら
れ、30分以内に85%の患者において効果が認められた。
有効性解析対象集団のうちレスキュードーズが実施さ
れた49例について、副作用発現頻度は83.7%（41/49例）
であった。主な副作用は、便秘40.8%（20/49例）、嘔

おう

気
き

36.7%（18/49例）、眠気24.5%（12/49例）、嘔
おう

吐
と

20.4%（10/49
例）、食欲不振14.3%（7/49例）、傾眠12.2%（6/49例）、
めまい10.2%（5/49例）であった。 （⑰）
注1） 患者自身による本剤投与 1時間後の鎮痛評価（ 1：「よく効

いた」、 2：「効いた」、 3：「少し効いた」、 4：「効かなかっ
た」）のうち、「よく効いた」、「効いた」の占める割合

注2）患者が鎮痛効果があらわれ始めたと感じた時間

18.　薬効薬理
18.1　作用機序
モルヒネと同様にμオピオイド受容体を介して鎮痛作用
を示すものと考えられる。

18.2　薬理作用
鎮痛作用についてモルヒネ硫酸塩を対照薬として検討し
た。
マウスのHot plate法、Tail pressure法、酢酸ライジング法
及びラットのTail flick法（いずれも経口投与）を用いて検
討した結果、オキシコドン塩酸塩はモルヒネ硫酸塩より
ED50値で 3 ～ 6 倍、効力比で 3 ～ 5 倍強い鎮痛作用を示
した。 （⑱）

鎮痛作用

試験法 動物種
ED50（95%信頼限界）（mg/kg）

オキシコドン塩酸塩 モルヒネ硫酸塩
Hot plate法 マウス 3.2（0.9−5.3） 15.6（8.6−21.9）
Tail pressure法 マウス 3.5（2.7−4.5） 8.9（4.8−12.7）
酢酸ライジング法 マウス 2.3（1.6−4.0） 7.0（4.6−15.6）
Tail flick法 ラット 3.8（1.8−5.5） 21.6（19.2−24.2）

19.　有効成分に関する理化学的知見
一般的名称： オキシコドン塩酸塩水和物 

（Oxycodone Hydrochloride Hydrate）（JAN）
化学名： （5R）⊖4,5⊖Epoxy⊖14⊖hydroxy⊖3⊖methoxy⊖17⊖

methylmorphinan⊖6⊖one monohydrochloride 

trihydrate

分子式：C18H21NO4・HCl・3H2O
分子量：405.87
性　状： 白色の結晶性の粉末である。  

水、メタノール又は酢酸（100）に溶けやすく、
エタノール（95）にやや溶けにくく、無水酢酸に
溶けにくい。  

1.0gを水10mLに溶かした液のpHは3.8～5.8であ
る。  

光によって変化する。
化学構造式：

22.　包装
オキシコドン内服液2.5mg「日本臓器」：20包（10包× 2）
オキシコドン内服液 5 mg「日本臓器」：20包（10包× 2）
オキシコドン内服液10mg「日本臓器」：20包（10包× 2）
オキシコドン内服液20mg「日本臓器」：20包（10包× 2）

23.　主要文献
①第Ⅲ相試験、オープンラベル試験（オキノーム散0.5％：
2006年10月20日承認、CTD2.5.4.1）
②社内資料：オキシコドン内服液の生物学的同等性試験
③Pöyhiä, R. et al.：Br. J. Clin. Pharmacol. 1992；33：617⊖621
④ Leow, K. P. et al.：Clin. Pharmacol. Ther. 1992；52：487⊖
495
⑤食事の影響試験（オキノーム散0.5％：2006年10月20日
承認、CTD2.7.2.2.4.1）
⑥ラットにおける組織分布（オキシコンチン錠
5 mg/10mg/20mg/40mg：2003年 4 月16日承認、申請資料
概要ヘ. 2.（2）1））
⑦Marx, C. M. et al.：Drug Intell. Clin. Pharm. 1986；20：474
⑧肝代謝酵素（オキシコンチン錠 5 mg/10mg/20mg/40mg：
2003年 4 月16日承認、申請資料概要ヘ. 2.（3））

OO H

H

HO

H3CーO

CH3

・HCl・3H2O

N

オキシコドン内服液.indd   6 2024/01/15   9:22



− 7−− 6−

⑨腎機能障害者における薬物動態（オキシコンチン錠
5 mg/10mg/20mg/40mg：2003年 4 月16日承認、申請資料
概要ヘ. 3.（1）6））
⑩肝機能障害者における薬物動態（オキシコンチン錠
5 mg/10mg/20mg/40mg：2003年 4 月16日承認、申請資料
概要ヘ. 3.（1）7））
⑪高齢者における薬物動態（オキシコンチン錠
5 mg/10mg/20mg/40mg：2003年 4 月16日承認、申請資料
概要ヘ. 3.（1）5））
⑫国内第Ⅲ相試験、有効性及び安全性の概要（オキファス
ト注10mg/50mg：2012年 1 月18日承認、申請資料概要
2.5.5.5）
⑬Hagelberg, N. M. et al.：Eur. J. Clin. Pharmacol. 2009；65：
263⊖271
⑭ Nieminen, T. H. et al.：Eur. J. Clin. Pharmacol. 2010；66：
977⊖985
⑮Liukas, A. et al.：J. Clin. Psychopharmacol. 2011；31：302⊖
308
⑯ Nieminen, T. H. et al.：Anesthesiology. 2009；110：1371⊖
1378
⑰継続投与試験（オキノーム散0.5％：2006年10月20日承認、

CTD2.7.6.8）
⑱マウス、ラットにおける鎮痛作用（オキシコンチン錠
5 mg/10mg/20mg/40mg：2003年 4 月16日承認、申請資料
概要ホ. 1.（1））

24.　文献請求先及び問い合わせ先
日本臓器製薬株式会社　くすりの相談窓口
〒541⊖0046　大阪市中央区平野町 4丁目 2番 3号
フリーダイヤル　0120⊖630⊖093
電話　06⊖6233⊖6085
FAX　06⊖6233⊖6087
受付時間　9：00～17：00　土・日・祝日を除く
ホームページ　https://www.nippon-zoki.co.jp/

25.　保険給付上の注意
本剤は厚生労働省告示第75号（平成24年 3 月 5 日付）に
基づき、投薬量は 1回30日分を限度とされている。

26．　製造販売業者等
26．1　製造販売元
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