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医薬品インタビューフォーム利用の手引きの概要 ―日本病院薬剤師会― 

（2020 年 4 月改訂） 

１．医薬品インタビューフォーム作成の経緯 

医療用医薬品の基本的な要約情報として、医療用医薬品添付文書（以下、添付文書）がある。医療現

場で医師・薬剤師等の医療従事者が日常業務に必要な医薬品の適正使用情報を活用する際には、添付

文書に記載された情報を裏付ける更に詳細な情報が必要な場合があり、製薬企業の医薬情報担当者

（以下、MR）等への情報の追加請求や質疑により情報を補完してきている。この際に必要な情報を

網羅的に入手するための項目リストとして医薬品インタビューフォーム（以下、IFと略す）が誕生し

た。 
1988年に日本病院薬剤師会（以下、日病薬）学術第2小委員会がIFの位置付け、IF記載様式、IF記載

要領を策定し、その後1998年に日病薬学術第3小委員会が、2008年、2013年に日病薬医薬情報委員会

がIF記載要領の改訂を行ってきた。 
IF記載要領2008以降、IFはPDF等の電子的データとして提供することが原則となった。これにより、

添付文書の主要な改訂があった場合に改訂の根拠データを追加したIFが速やかに提供されることと

なった。最新版のIFは、医薬品医療機器総合機構（以下、PMDA）の医療用医薬品情報検索のページ

（https://www.pmda.go.jp/PmdaSearch/iyakuSearch/）にて公開されている。日病薬では、2009年
より新医薬品のIFの情報を検討する組織として「インタビューフォーム検討会」を設置し、個々のIF
が添付文書を補完する適正使用情報として適切か審査・検討している。 
2019年の添付文書記載要領の変更に合わせ、IF記載要領2018が公表され、今般「医療用医薬品の販

売情報提供活動に関するガイドライン」に関連する情報整備のため、その更新版を策定した。 
 

２．IFとは 

IFは「添付文書等の情報を補完し、医師・薬剤師等の医療従事者にとって日常業務に必要な、医薬品

の品質管理のための情報、処方設計のための情報、調剤のための情報、医薬品の適正使用のための情

報、薬学的な患者ケアのための情報等が集約された総合的な個別の医薬品解説書として、日病薬が記

載要領を策定し、薬剤師等のために当該医薬品の製造販売又は販売に携わる企業に作成及び提供を依

頼している学術資料」と位置付けられる。 
IFに記載する項目配列は日病薬が策定したIF記載要領に準拠し、一部の例外を除き承認の範囲内の情

報が記載される。ただし、製薬企業の機密等に関わるもの及び利用者自らが評価・判断・提供すべき

事項等はIFの記載事項とはならない。言い換えると、製薬企業から提供されたIFは、利用者自らが評

価・判断・臨床適用するとともに、必要な補完をするものという認識を持つことを前提としている。 
IFの提供は電子データを基本とし、製薬企業での製本は必須ではない。 

 



 

 

 

３．IFの利用にあたって 

電子媒体のIFは、PMDAの医療用医薬品情報検索のページに掲載場所が設定されている。 
製薬企業は「医薬品インタビューフォーム作成の手引き」に従ってIFを作成・提供するが、IFの原点

を踏まえ、医療現場に不足している情報やIF作成時に記載し難い情報等については製薬企業のMR等

へのインタビューにより利用者自らが内容を充実させ、IFの利用性を高める必要がある。また、随時

改訂される使用上の注意等に関する事項に関しては、IFが改訂されるまでの間は、製薬企業が提供す

る改訂内容を明らかにした文書等、あるいは各種の医薬品情報提供サービス等により薬剤師等自らが

整備するとともに、IFの使用にあたっては、最新の添付文書をPMDAの医薬品医療機器情報検索のペ

ージで確認する必要がある。 
なお、適正使用や安全性の確保の点から記載されている「V.5. 臨床成績」や「Ⅻ. 参考資料」、「XⅢ. 
備考」に関する項目等は承認を受けていない情報が含まれることがあり、その取り扱いには十分留意

すべきである。 
 

４．利用に際しての留意点 
IFを日常業務において欠かすことができない医薬品情報源として活用していただきたい。IFは日病薬

の要請を受けて、当該医薬品の製造販売又は販売に携わる企業が作成・提供する、医薬品適正使用の

ための学術資料であるとの位置づけだが、記載・表現には薬機法の広告規則や医療用医薬品の販売情

報提供活動に関するガイドライン、製薬協コード・オブ・プラクティス等の制約を一定程度受けざる

を得ない。販売情報提供活動ガイドラインでは、未承認薬や承認外の用法等に関する情報提供につい

て、製薬企業が医療従事者からの求めに応じて行うことは差し支えないとされており、MR等へのイ

ンタビューや自らの文献調査などにより、利用者自らがIFの内容を充実させるべきものであることを

認識しておかなければならない。製薬企業から得られる情報の科学的根拠を確認し、その客観性を見

抜き、医療現場における適正使用を確保することは薬剤師の本務であり、IFを活用して日常業務を更

に価値あるものにしていただきたい。 
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Ⅰ．概要に関する項目 
 

１．開発の経緯 
本剤は、メトホルミン塩酸塩を有効成分とするビグアナイド系経口血糖降下剤である。 
 
「メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT｢日医工｣」は、日医工株式会社が開発を企画し、規格及び試験方

法を設定、安定性試験、生物学的同等性試験を実施し、2015 年 2 月 16 日に承認を取得、2015 年 6
月 19 日に販売を開始した。（薬食発第 0331015 号（平成 17 年 3 月 31 日）に基づき承認申請） 
 
2015 年 8 月 12 日付で「メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT｢日医工｣」は、「小児」に対する用法及び

用量が追加承認された。 
 
「メトホルミン塩酸塩錠 500mgMT｢日医工｣」は、日医工株式会社が開発を企画し、規格及び試験方

法を設定、安定性試験、生物学的同等性試験を実施し、2015 年 8 月 17 日に承認を取得、2015 年 12
月 11 日に販売を開始した。（薬食発第 0331015 号（平成 17 年 3 月 31 日）に基づき承認申請） 
 
2022 年 12 月 28 日付で「メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT｢日医工｣」及び「メトホルミン塩酸塩錠

500mgMT｢日医工｣」は、「多嚢胞性卵巣症候群における排卵誘発、多嚢胞性卵巣症候群の生殖補助医

療における調節卵巣刺激」の効能又は効果、用法及び用量の追加が承認された。 

２．製品の治療学的特性 
（１）本剤は、メトホルミン塩酸塩を有効成分とするビグアナイド系経口血糖降下剤である。 
（２）重大な副作用として、乳酸アシドーシス、低血糖、肝機能障害、黄疸、横紋筋融解症が報告されて

いる。（「Ⅷ．8．（1）重大な副作用と初期症状」の項参照） 

３．製品の製剤学的特性 
（１）識別性を高めるため、錠剤本体に成分名、含量、識別コードを刻印した。 
（２）PTP シートは、ピッチコントロールを行い、1 錠ごとに販売名、含量を表示した。 
（３）PTP シートの両面に、1 錠ごとに「糖尿病用薬」と表記した。 

４．適正使用に関して周知すべき特性 
適正使用に関する資材、 

最適使用推進ガイドライン等 
有無 タイトル、参照先 

RMP 無  
追加のリスク最小化活動として

作成されている資材 
無  

最適使用推進ガイドライン 無  
保険適用上の留意事項通知 無  

５．承認条件及び流通・使用上の制限事項 
（１）承認条件 

該当しない 
（２）流通・使用上の制限事項 

該当しない 

６．RMP の概要 
該当しない 
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Ⅱ．名称に関する項目 
 

１．販売名 
（１）和名 

メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT「日医工」 
メトホルミン塩酸塩錠 500mgMT「日医工」 

（２）洋名 
Metformin Hydrochloride Tablets MT 

（３）名称の由来 
一般名より 

２．一般名 
（１）和名（命名法） 

メトホルミン塩酸塩（JAN） 
（２）洋名（命名法） 

Metformin Hydrochloride（JAN） 
（３）ステム（stem） 

フェンホルミン系血糖降下薬：-formin 

３．構造式又は示性式 
化学構造式： 

 

  

４．分子式及び分子量 
分子式：C4H11N5・HCl 
分子量：165.62 

５．化学名（命名法）又は本質 
化学名：1,1-Dimethylbiguanide monohydrochloride（IUPAC） 

６．慣用名、別名、略号、記号番号 
特になし 
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Ⅲ．有効成分に関する項目 
 

１．物理化学的性質 
（１）外観・性状 

白色の結晶又は結晶性の粉末である。 
（２）溶解性 

水に溶けやすく、酢酸（100）にやや溶けにくく、エタノール（99.5）に溶けにくい。 
（３）吸湿性 

該当資料なし 
（４）融点（分解点）、沸点、凝固点 

融 点：約 221℃（分解） 
（５）酸塩基解離定数 

該当資料なし 
（６）分配係数 

該当資料なし 
（７）その他の主な示性値 

該当資料なし 

２．有効成分の各種条件下における安定性 
該当資料なし 

３．有効成分の確認試験法、定量法 
（１）確認試験法 

１）紫外可視吸光度測定法 
本品の水溶液につき吸収スペクトルを測定し、本品のスペクトルと本品の参照スペクトルを比較する

とき、両者のスペクトルは同一波長のところに同様の強度の吸収を認める。 
２）赤外吸収スペクトル測定法 
塩化カリウム錠剤法により試験を行うとき、本品のスペクトルと本品の参照スペクトルを比較すると

き、両者のスペクトルは同一波数のところに同様の強度の吸収を認める。 
３）定性反応 
本品の水溶液は塩化物の定性反応を呈する。 

（２）定量法 
電位差滴定法 
本品を酢酸に溶かし、無水酢酸を加え、過塩素酸で滴定する。 
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Ⅳ．製剤に関する項目 
 

１．剤形 
（１）剤形の区別 

フィルムコーティング錠 
（２）製剤の外観及び性状 

販売名 
メトホルミン塩酸塩錠 
250mgMT「日医工」 

メトホルミン塩酸塩錠 
500mgMT「日医工」 

剤形 
割線入りの 

フィルムコーティング錠 
割線入りの楕円形の 

フィルムコーティング錠 
色調 白色 

外形 

  
表面 

    
  

裏面 
    
  

側面 
    

直径（mm） 9.1 15.8×7.5 
厚さ（mm） 4.6 5.6 
質量（mg） 276 548.8 

本体表示 
758 

メトホルミン 250 
759 

メトホルミン 500 
包装コード 758 759 

 
（３）識別コード 

（「Ⅳ．1．（2）製剤の外観及び性状」の項参照） 
（４）製剤の物性 

（「Ⅳ．6．製剤の各種条件下における安定性」の項参照） 
（５）その他 

該当しない 

２．製剤の組成 
（１）有効成分（活性成分）の含量及び添加剤 

販売名 
メトホルミン塩酸塩錠 
250mgMT「日医工」 

メトホルミン塩酸塩錠 
500mgMT「日医工」 

有効成分 
1 錠中 

メトホルミン塩酸塩 250mg 
1 錠中 

メトホルミン塩酸塩 500mg 

添加剤 
ヒプロメロース、軽質無水ケイ酸、ステアリン酸マグネシウム、酸化チタン、

タルク、ヒドロキシプロピルセルロース 
 

（２）電解質等の濃度 
該当資料なし 
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（３）熱量 
該当資料なし 

３．添付溶解液の組成及び容量 
該当しない 

４．力価 

該当しない 

５．混入する可能性のある夾雑物 
該当資料なし 

６．製剤の各種条件下における安定性１） 
（１）加速試験 

◇メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT｢日医工｣ 加速試験（40℃・75%RH）［最終包装形態（PTP 包装）］ 
測定項目 
＜規格＞ 

ロット 
番号 

保存期間 
開始時 1 ヵ月 3 ヵ月 6 ヵ月 

性状 
＜白色の割線入りの 

フィルムコーティング錠＞ 

MET-101 
MET-102 
MET-103 

適合 適合 適合 適合 

確認試験 
（赤外吸収スペクトル測定法） 

MET-101 
MET-102 
MET-103 

適合 適合 適合 適合 

溶出性 
＜15 分、80%以上＞ 

MET-101 
MET-102 
MET-103 

94.0～102.8 
98.7～102.2 
95.7～103.0 

91.0～101.6 
95.9～102.5 
81.9～100.7 

96.8～102.3 
93.5～101.8 
95.3～101.6 

93.8～103.4 
96.0～102.3 
82.6～101.9 

含量（%）※ 
＜95.0～105.0%＞ 

MET-101 
MET-102 
MET-103 

99.5～100.1 
99.0～100.1 
99.4～100.6 

99.5～100.9 
100.2～100.9 
99.6～100.6 

100.4～101.3 
100.0～101.2 
100.7～101.9 

101.4～102.0 
100.4～101.5 
101.1～102.0 

※：表示量に対する含有率（%） 
 

◇メトホルミン塩酸塩錠 500mgMT｢日医工｣ 加速試験（40℃・75%RH）［最終包装形態（PTP 包装）］ 
測定項目 
＜規格＞ 

ロット 
番号 

保存期間 
開始時 1 ヵ月 3 ヵ月 6 ヵ月 

性状 
＜白色の割線入りの楕円形の 
フィルムコーティング錠＞ 

MTF-101 
MTF-102 
MTF-103 

適合 適合 適合 適合 

確認試験 
（赤外吸収スペクトル測定法） 

MTF-101 
MTF-102 
MTF-103 

適合 ― ― 適合 

製剤均一性（質量偏差試験） 
＜判定値：15.0%以下＞ 

MTF-101 
MTF-102 
MTF-103 

1.7～2.4 
1.4～1.9 
1.2～2.2 

― ― 
1.8～1.9 
1.6～2.1 
1.2～2.1 

溶出性 
＜15 分、80%以上＞ 

MTF-101 
MTF-102 
MTF-103 

87.9～103.8 
87.9～101.7 
88.5～101.8 

82.1～100.1 
83.9～100.2 
84.1～100.8 

88.3～101.7 
86.1～101.4 
83.6～102.1 

88.9～101.6 
89.9～101.1 
87.0～101.4 

含量（%）※ 
＜95.0～105.0%＞ 

MTF-101 
MTF-102 
MTF-103 

99.0～99.9 
99.2～99.6 

99.4～100.1 

100.0～100.8 
100.0～100.3 
100.3～101.2 

99.9～100.5 
100.0～100.6 
100.3～100.9 

100.3～101.4 
100.4～101.0 
100.8～102.0 

※：表示量に対する含有率（%） 
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（２）分割時の安定性 
メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT｢日医工｣を分割器（お薬チョッキン）を用いて分割した。 
 

試験実施期間：2015/2/18～2015/5/19 

◇メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT｢日医工｣ 分割錠（25℃・60%RH）［遮光、開放］ 
測定項目 
＜規格＞ 

ロット 
番号 

保存期間 
分割直後 1 ヵ月 3 ヵ月 

性状 
＜白色の割線入りの 

フィルムコーティング錠＞ 
B001 表面：白色 

分割面：白色 
表面：白色 
分割面：白色 

表面：白色 
分割面：白色 

溶出性（％） 
＜15 分、80%以上＞ B001 94.2～95.2 93.3～95.5 100.3～102.3 

含量※ 
＜95.0～105.0%＞ B001 99.5 99.9 99.3 

※：表示量に対する含有率（％） 

◇メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT｢日医工｣ 分割錠（25℃・75%RH）［遮光、開放］ 
測定項目 
＜規格＞ 

ロット 
番号 

保存期間 
分割直後 1 ヵ月 

性状 
＜白色の割線入りの 

フィルムコーティング錠＞ 
B001 表面：白色 

分割面：白色 
表面：白色 

分割面：白色 

溶出性（％） 
＜15 分、80%以上＞ B001 94.2～95.2 94.0～94.8 

含量※ 
＜95.0～105.0%＞ B001 99.5 99.0 

※：表示量に対する含有率（％） 

◇メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT｢日医工｣ 分割錠（25℃・曝光）［D65 光源、シャーレをラップ

で覆う］ 
測定項目 
＜規格＞ 

ロット 
番号 

総曝光量 
分割直後 60 万 Lx･hr 120 万 Lx･hr 

性状 
＜白色の割線入りの 

フィルムコーティング錠＞ 
B001 表面：白色 

分割面：白色 
表面：白色 
分割面：白色 

表面：白色 
分割面：白色 

溶出性（％） 
＜15 分、80%以上＞ B001 94.2～95.2 93.8～95.7 99.1～101.2 

含量※ 
＜95.0～105.0%＞ B001 99.5 99.0 100.1 

※：表示量に対する含有率（％） 
 

◇メトホルミン塩酸塩錠 500mgMT｢日医工｣ 分割錠（室温・曝光）［D65 光源、シャーレをラップ

で覆う］ 
測定項目 
＜規格＞ 

ロット 
番号 

総曝光量 
分割直後 60 万 Lx･hr 120 万 Lx･hr 

性状 
＜白色の割線入りの楕円形の 
フィルムコーティング錠＞ 

MTF-101 
MTF-102 
MTF-103 

表面：白色 
分割面：白色 

表面：白色 
分割面：白色 

表面：白色 
分割面：白色 

溶出性（％） 
＜15 分、80%以上＞ 

MTF-101 
MTF-102 
MTF-103 

88.2～102.5 
87.4～102.2 
89.7～103.0 

82.9～103.0 
87.4～102.4 
82.8～100.7 

90.3～112.1 
85.3～103.6 
87.7～106.3 

含量※ 
＜95.0～105.0%＞ 

MTF-101 
MTF-102 
MTF-103 

99.6 
99.4 
99.8 

99.4 
99.7 

100.2 

99.4 
99.5 
99.7 

※：表示量に対する含有率（％）
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（３）無包装状態の安定性 
 
◇メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT｢日医工｣ 無包装（40℃）［遮光、気密容器］ 

試験項目 
＜規格＞ 

ロット 
番号 

保存期間 
開始時 1 ヵ月 3 ヵ月 

性状 
＜白色の割線入りの 

フィルムコーティング錠＞ 
MTH001 白色のフィルム 

コーティング錠 ごく僅かに黄色に変化 ごく僅かに黄色に変化 

溶出性（%） 
＜15 分、80%以上＞ MTH001 99.4～102.7 86.8～101.7 99.8～103.8 

含量（%）※ 
＜95.0～105.0%＞ MTH001 99.1 99.1 99.2 

（参考値） 
硬度（kg） MTH001 12.8 12.2 12.0 

※：表示量に対する含有率（％） 

◇メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT｢日医工｣ 無包装（25℃・75%RH）［遮光、開放］ 
試験項目 
＜規格＞ 

ロット 
番号 

保存期間 
開始時 1 ヵ月 3 ヵ月 

性状 
＜白色の割線入りの 

フィルムコーティング錠＞ 
MTH001 白色のフィルム 

コーティング錠 
白色のフィルム 
コーティング錠 

白色のフィルム 
コーティング錠 

溶出性（%） 
＜15 分、80%以上＞ MTH001 99.4～102.7 94.9～101.7 86.9～103.4 

含量（%）※ 
＜95.0～105.0%＞ MTH001 99.1 99.8 100.6 

（参考値） 
硬度（kg） MTH001 12.8 9.9 7.9 

※：表示量に対する含有率（％）  

◇メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT｢日医工｣ 無包装（室温・曝光）［D65 光源、シャーレをラップ

で覆う］ 
試験項目 
＜規格＞ 

ロット 
番号 

総曝光量 
開始時 30 万 Lx･hr 60 万 Lx･hr 

性状 
＜白色の割線入りの 

フィルムコーティング錠＞ 
MTH001 白色のフィルム 

コーティング錠 
白色のフィルム 
コーティング錠 

白色のフィルム 
コーティング錠 

溶出性（%） 
＜15 分、80%以上＞ MTH001 99.4～102.7 98.4～100.1 85.5～101.0 

含量（%）※ 
＜95.0～105.0%＞ MTH001 99.1 99.1 99.4 

（参考値） 
硬度（kg） MTH001 12.8 14.9 16.6 

※：表示量に対する含有率（％） 

 
◇メトホルミン塩酸塩錠 500mgMT｢日医工｣ 無包装（40℃）［遮光、気密容器］ 

試験項目 
＜規格＞ 

ロット 
番号 

保存期間 
開始時 1 ヵ月 3 ヵ月 

性状 
＜白色の割線入りの楕円形のフィ

ルムコーティング錠＞ 
PV0423 

白色の割線入りの 
楕円形のフィルム 
コーティング錠 

白色の割線入りの 
楕円形のフィルム 
コーティング錠 

白色の割線入りの 
楕円形のフィルム 
コーティング錠 

溶出性（%） 
＜15 分、80%以上＞ PV0423 96～99 89～100 92～101 

含量（%）※ 
＜95.0～105.0%＞ PV0423 100.6 99.5 99.0 

（参考値） 
硬度（N） PV0423 244 247 214 

※：表示量に対する含有率（％） 
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◇メトホルミン塩酸塩錠 500mgMT｢日医工｣ 無包装（25℃・75%RH）［遮光、開放］ 
試験項目 
＜規格＞ 

ロット 
番号 

保存期間 
開始時 1 ヵ月 3 ヵ月 

性状 
＜白色の割線入りの楕円形のフィ

ルムコーティング錠＞ 
PV0423 

白色の割線入りの 
楕円形のフィルム 
コーティング錠 

白色の割線入りの 
楕円形のフィルム 
コーティング錠 

白色の割線入りの 
楕円形のフィルム 
コーティング錠 

溶出性（%） 
＜15 分、80%以上＞ PV0423 96～99 88～99 97～101 

含量（%）※ 
＜95.0～105.0%＞ PV0423 100.6 100.0 99.5 

（参考値） 
硬度（N） PV0423 244 161 178 

※：表示量に対する含有率（％） 

 
◇メトホルミン塩酸塩錠 500mgMT｢日医工｣ 無包装（25℃・曝光）［D65 光源、シャーレをラップ

で覆う］ 
試験項目 
＜規格＞ 

ロット 
番号 

総曝光量 
開始時 30 万 Lx･hr 60 万 Lx･hr 

性状 
＜白色の割線入りの楕円形のフィ

ルムコーティング錠＞ 
PV0423 

白色の割線入りの 
楕円形のフィルム 
コーティング錠 

白色の割線入りの 
楕円形のフィルム 
コーティング錠 

白色の割線入りの 
楕円形のフィルム 
コーティング錠 

溶出性（%） 
＜15 分、80%以上＞ PV0423 96～99 89～100 84～100 

含量（%）※ 
＜95.0～105.0%＞ PV0423 100.6 99.9 99.5 

（参考値） 
硬度（N） PV0423 244 194 194 

※：表示量に対する含有率（％） 

７．調製法及び溶解後の安定性 
該当しない 

８．他剤との配合変化（物理化学的変化） 
（「Ⅷ．11．適用上の注意」の項参照） 

９．溶出性 
（１）溶出規格 

メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT｢日医工｣は、日本薬局方外医薬品規格第 3 部に定められた塩酸メト

ホルミン錠の溶出規格に適合していることが確認されている。 
（試験液に水 900mL を用い、パドル法により、50rpm で試験を行う） 
 
溶出規格 

表示量 規定時間 溶出率 

250mg 15 分 80%以上 

 
 
 
 
 
 
 



9 

（２）溶出試験２） 

＜メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT｢日医工｣＞ 
後発医薬品の生物学的同等性試験ガイドライン等の一部改正について（平成 24 年 2 月 29 日 薬食審査

発 0229 第 10 号） 

試験条件 
装置：日本薬局方 溶出試験法 パドル法 
回転数及び試験液：50rpm（pH1.2、pH5.0、pH6.8、水）、100rpm（pH5.0） 

［判定］ 
・pH1.2（50rpm）では、標準製剤の平均溶出率が 40%及び 85%付近の 2 時点において、本品の平均

溶出率は標準製剤の平均溶出率±15%の範囲になかった。 
・pH5.0（50rpm）では、標準製剤の平均溶出率が 40%及び 85%付近の 2 時点において、本品の平均

溶出率は標準製剤の平均溶出率±15%の範囲にあった。 
・pH6.8（50rpm）では、f2 関数の値は 42 以上ではなかった。 
・水（50rpm）では、標準製剤の平均溶出率が 85%付近の時点において本品の平均溶出率は標準製剤

の平均溶出率±15%の範囲にあったが、60%付近の時点において本品の平均溶出率は標準製剤の平

均溶出率±15%の範囲になかった。 
・pH5.0（100rpm）では、f2 関数の値は 42 以上ではなかった。 

以上、本品の溶出挙動を標準製剤（メトグルコ錠250 mg）と比較した結果、pH5.0（50rpm）の試験

液において「後発医薬品の生物学的同等性試験ガイドライン」の判定基準に適合した。その他の試験

液においては判定基準に適合しなかった。 

（溶出曲線） 
 
 
 
 

 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 

 
 （n=12） 
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＜メトホルミン塩酸塩錠 500mgMT｢日医工｣＞ 
後発医薬品の生物学的同等性試験ガイドライン等の一部改正について（平成 24 年 2 月 29 日 薬食審

査発 0229 第 10 号） 

試験条件 
装置：日本薬局方 溶出試験法 パドル法 
回転数及び試験液：50rpm（pH1.2、pH5.0、pH6.8、水）、100rpm（pH5.0） 
［判定］ 
・pH1.2（50rpm）では、標準製剤の平均溶出率が 85%付近の時点において本品の平均溶出率は標準

製剤の平均溶出率±15%の範囲にあったが、40%付近の時点において本品の平均溶出率は標準製剤

の平均溶出率±15%の範囲になかった。 
・pH5.0（50rpm）では、標準製剤の平均溶出率が 40%及び 85%付近の 2 時点において、本品の平均

溶出率は標準製剤の平均溶出率±15%の範囲になかった。  
・pH6.8（50rpm）では、f2 関数の値は 42 以上であった。 
・水（50rpm）では、f2 関数の値は 42 以上ではなかった。 
・pH5.0（100rpm）では、本品及び標準製剤ともに 15 分以内に平均 85%以上溶出した。 
 

以上、本品の溶出挙動を標準製剤（メトグルコ錠500mg）と比較した結果、pH6.8（50rpm）及びpH5.0
（100rpm）の試験液において「後発医薬品の生物学的同等性試験ガイドライン」の判定基準に適合

した。その他の試験液においては判定基準に適合しなかった。 

（溶出曲線） 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 

  （n=12） 
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10．容器・包装 
（１）注意が必要な容器・包装、外観が特殊な容器・包装に関する情報 

該当しない 
（２）包装 

〈メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT「日医工」〉 
100 錠［10 錠×10；PTP］ 
1000 錠［10 錠×100；PTP］ 

〈メトホルミン塩酸塩錠 500mgMT「日医工」〉 
100 錠［10 錠×10；PTP］ 
1000 錠［10 錠×100；PTP］ 

（３）予備容量 
該当しない 

（４）容器の材質 
販売名 PTP 包装 

メトホルミン塩酸塩錠

250mgMT｢日医工｣ 
PTP：ポリ塩化ビニルフィルム、アルミニウム箔 

メトホルミン塩酸塩錠

500mgMT｢日医工｣ 
PTP：ポリプロピレンフィルム、アルミニウム箔 

11．別途提供される資材類 
該当資料なし 

12．その他 
該当記載事項なし 
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Ⅴ．治療に関する項目 
 

１．効能又は効果 
○2 型糖尿病 
ただし、下記のいずれかの治療で十分な効果が得られない場合に限る。 
（1）食事療法・運動療法のみ 
（2）食事療法・運動療法に加えてスルホニルウレア剤を使用 

○多嚢胞性卵巣症候群における排卵誘発、多嚢胞性卵巣症候群の生殖補助医療における調節卵巣刺激 
ただし、肥満、耐糖能異常、又はインスリン抵抗性のいずれかを呈する患者に限る。 

２．効能又は効果に関連する注意 

5.効能又は効果に関連する注意 

〈多嚢胞性卵巣症候群における排卵誘発、多嚢胞性卵巣症候群の生殖補助医療における調節卵巣刺

激〉 
5.1 糖尿病を合併する多嚢胞性卵巣症候群の患者では糖尿病の治療を優先すること。 
〈多嚢胞性卵巣症候群における排卵誘発〉 
5.2 ゴナドトロピン製剤を除く排卵誘発薬で十分な効果が得られない場合に本剤の併用を考慮する

こと。 

３．用法及び用量 
（１）用法及び用量の解説 

〈2 型糖尿病〉 
通常、成人にはメトホルミン塩酸塩として 1 日 500mg より開始し、1 日 2～3 回に分割して食直前

又は食後に経口投与する。維持量は効果を観察しながら決めるが、通常 1 日 750～1,500mg とする。

なお、患者の状態により適宜増減するが、1 日最高投与量は 2,250mg までとする。 
通常、10 歳以上の小児にはメトホルミン塩酸塩として 1 日 500mg より開始し、1 日 2～3 回に分

割して食直前又は食後に経口投与する。維持量は効果を観察しながら決めるが、通常 1 日 500～
1,500mg とする。なお、患者の状態により適宜増減するが、1 日最高投与量は 2,000mg までとす

る。 
〈多嚢胞性卵巣症候群における排卵誘発〉 
他の排卵誘発薬との併用で、通常、メトホルミン塩酸塩として 500mg の 1 日 1 回経口投与より開

始する。患者の忍容性を確認しながら増量し、1 日投与量として 1,500mg を超えない範囲で、1 日

2～3 回に分割して経口投与する。なお、本剤は排卵までに中止する。 
〈多嚢胞性卵巣症候群の生殖補助医療における調節卵巣刺激〉 
他の卵巣刺激薬との併用で、通常、メトホルミン塩酸塩として 500mg の 1 日 1 回経口投与より開

始する。患者の忍容性を確認しながら増量し、1 日投与量として 1,500mg を超えない範囲で、1 日

2～3 回に分割して経口投与する。なお、本剤は採卵までに中止する。 
（２）用法及び用量の設定経緯・根拠 

該当資料なし 
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４．用法及び用量に関連する注意 

7.用法及び用量に関連する注意 

中等度の腎機能障害のある患者（eGFR 30mL/min/1.73m2以上 60mL/min/1.73m2未満）では、メ

トホルミンの血中濃度が上昇し、乳酸アシドーシスの発現リスクが高くなる可能性があるため、以

下の点に注意すること。特に、eGFR が 30mL/min/1.73m2以上 45mL/min/1.73m2未満の患者には、

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。［8.1、9.2.2、11.1.1、16.6.1 
参照］ 
・投与は、少量より開始すること。 
・投与中は、より頻回に腎機能（eGFR 等）を確認するなど慎重に経過を観察し、投与の適否及び

投与量の調節を検討すること。 
・効果不十分な場合は、メトホルミン塩酸塩として 1 日最高投与量を下表の目安まで増量すること

ができるが、効果を観察しながら徐々に増量すること。また、投与にあたっては、1 日量を 1 日 2
～3 回分割投与すること。  

中等度の腎機能障害のある患者における 1 日最高投与量の目安 
推算糸球体濾過量（eGFR） 

（mL/min/1.73m2） 
1 日最高投与量の目安 

45 ≦ eGFR ＜ 60 1,500mg 
30 ≦ eGFR ＜ 45 750mg 

 

５．臨床成績 
（１）臨床データパッケージ 

該当資料なし 
（２）臨床薬理試験 

該当資料なし 
（３）用量反応探索試験 

該当資料なし 
（４）検証的試験 

１）有効性検証試験 

17.1.1 成人 
成人 2 型糖尿病患者を対象とした二重盲検比較試験を含む各種臨床試験注）において、HbA1c（JDS）
値、空腹時血糖値及びグリコアルブミン値の改善が認められた。 
注）試験対象から以下の患者を除外した。 
・投与前の血清クレアチニン値が男性 1.3mg/dL 以上、女性 1.2mg/dL 以上（酵素法）の腎機能障

害を有する患者 
・投与前の AST 又は ALT が基準値上限の 2.5 倍以上の患者、肝硬変患者［9.3 参照］ 
・20 歳未満又は 75 歳以上の患者（長期投与試験は 20 歳未満のみを除外した。）［9.8 参照］ 

① 国内第Ⅱ相用量反応検討試験（単独療法） 
食事療法・運動療法で効果不十分な 2 型糖尿病患者に、1 回 250mg 又は 500mg を 1 日 3 回毎食後

に 14 週間（投与開始 1 週間は 1 回 250mg を 1 日 2 回）投与した結果、HbA1c（JDS）値（平均

値±標準偏差、以下同様）はそれぞれ 0.67±0.63%（106 例）、1.07±0.67%（106 例）低下した。 
副作用発現頻度は、750mg/日群で 47.7%（51/107 例）、1,500mg/日群で 69.8%（74/106 例）であ

った。主な副作用（発現頻度 10%以上）は、750mg/日群で下痢 30.8%（33 例）、悪心 15.9%（17
例）、腹痛 15.0%（16 例）、食欲不振 11.2%（12 例）、1,500mg/日群で下痢 48.1%（51 例）、悪心

22.6%（24 例）、腹痛 16.0%（17 例）、食欲不振 15.1%（16 例）であった。低血糖症の副作用は認

められなかった３）。 
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② 国内第Ⅱ相用量反応検討試験（スルホニルウレア剤併用療法） 
食事療法・運動療法に加えてスルホニルウレア剤で効果不十分な 2 型糖尿病患者に、1 回 250mg
又は 500mg を 1 日 3 回毎食後に 14 週間（投与開始 1 週間は 1 回 250mg を 1 日 2 回）投与した結

果、HbA1c（JDS）値はそれぞれ 0.73±0.67%（102 例）、1.21±0.74%（103 例）低下した。 
副作用発現頻度は、750mg/日群で 58.8%（60/102 例）、1,500mg/日群で 75.0%（78/104 例）であ

った。主な副作用（発現頻度 10%以上）は、750mg/日群で下痢 26.5%（27 例）、1,500mg/日群で

下痢 40.4%（42 例）、食欲不振 14.4%（15 例）、悪心 13.5%（14 例）であった。低血糖症の副作用

は、それぞれ 9.8%（10 例）、21.2%（22 例）に発現した４）。［11.1.2 参照］ 
２）安全性試験 

17.1.1 成人 
成人 2 型糖尿病患者を対象とした二重盲検比較試験を含む各種臨床試験注）において、HbA1c（JDS）
値、空腹時血糖値及びグリコアルブミン値の改善が認められた。 
注）試験対象から以下の患者を除外した。 
・投与前の血清クレアチニン値が男性 1.3mg/dL 以上、女性 1.2mg/dL 以上（酵素法）の腎機能障

害を有する患者 
・投与前の AST 又は ALT が基準値上限の 2.5 倍以上の患者、肝硬変患者［9.3 参照］ 
・20 歳未満又は 75 歳以上の患者（長期投与試験は 20 歳未満のみを除外した。）［9.8 参照］ 

国内第Ⅱ相長期投与試験 
食事療法・運動療法のみ又は食事療法・運動療法に加えてスルホニルウレア剤で効果不十分な 2 型

糖尿病患者に、1 日 500mg より開始し、1 日 750～2,250mg を 2～3 回に分割して 54 週間投与し

た結果、HbA1c（JDS）値、空腹時血糖値及びグリコアルブミン値は改善し、良好な血糖コントロ

ールが維持された。HbA1c（JDS）値は 1.30±0.78%（165 例）低下した。HbA1c（JDS）値 6.5%
未満の割合は、投与開始前 7.3%（12/165 例）に対して 14 週後で 65.4%（100/153 例）、26 週後で

73.5%（108/147 例）、54 週後で 80.7%（113/140 例）であった。 
副作用発現頻度は 67.5%（114/169 例）であった。主な副作用（発現頻度 10%以上）は、下痢 54.4%
（92 例）、悪心 15.4%（26 例）、食欲不振 14.8%（25 例）、腹痛 10.1%（17 例）であった。低血糖

症の副作用は食事療法・運動療法のみの患者では発現せず、食事療法・運動療法に加えてスルホニ

ルウレア剤で効果不十分な患者では 11.6%（10/86 例）に発現した５）。［11.1.2 参照］ 
17.1.2 小児 
国内第Ⅲ相長期投与試験 

小児 2 型糖尿病患者を対象とした長期投与試験注）において、HbA1c（NGSP）値、グリコアルブミ

ン値、空腹時血糖値の改善が認められた。 
注）試験対象から以下の患者を除外した。 
・投与前の AST 又は ALT が基準値上限の 3 倍以上の患者。ただし、脂肪肝を合併している場合

は基準値上限の 5 倍未満の患者は投与可［9.3 参照］ 
・5 歳以下及び 18 歳以上の患者 

1 日 500～2,000mg を 2～3 回に分割して 24 週間（可能な場合は 52 週間）投与した結果は以下の

とおりであった（なお、組み入れられた患者の体重は 44.4～112.0kg であった）。 
①食事療法・運動療法で効果不十分な 2 型糖尿病 

HbA1c（NGSP）値（平均値、以下同様）は 24 週間投与で 0.76%（14 例）低下した。 
②食事療法・運動療法に加えてスルホニルウレア剤で効果不十分な 2 型糖尿病 

HbA1c（NGSP）値は 24 週間投与で 0.40%（4 例）低下した。 
③食事療法・運動療法に加えて 1 日 750mg 以下のメトホルミンで効果不十分な 2 型糖尿病 

HbA1c（NGSP）値は 24 週間投与で 0.98%（17 例）低下した。 
副作用発現頻度は 51.4 %（19/37 例）であった。主な副作用（発現頻度 10%以上）は、下痢 29.7%
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（11 例）、悪心 18.9%（7 例）、腹痛 10.8%（4 例）であった。低血糖症の副作用は認められなかっ

た６）。 
（５）患者・病態別試験 

該当資料なし 
（６）治療的使用 

１）使用成績調査（一般使用成績調査、特定使用成績調査、使用成績比較調査）、製造販売後データベ

ース調査、製造販売後臨床試験の内容 

該当資料なし 
２）承認条件として実施予定の内容又は実施した調査・試験の概要 

該当しない 
（７）その他 

該当資料なし 
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Ⅵ．薬効薬理に関する項目 
 

１．薬理学的に関連ある化合物又は化合物群 
ビグアナイド系化合物 
注意：関連のある化合物の効能・効果等は、最新の添付文書を参照すること。 

２．薬理作用 
（１）作用部位・作用機序 

主に肝臓における糖新生を抑制し、膵β細胞のインスリン分泌を介することなく血糖降下作用を示

す。また、末梢組織における糖取り込みの促進、小腸における糖吸収の抑制等も知られている７）、８）。 
（２）薬効を裏付ける試験成績 

18.2 血糖降下作用 

肥満を呈する糖尿病モデル動物である db/db マウスにおいて、血糖値の低下作用及び HbA1c 値の

増加抑制作用を示す９）。 
（３）作用発現時間・持続時間 

該当資料なし 
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Ⅶ．薬物動態に関する項目 
 

１．血中濃度の推移 
（１）治療上有効な血中濃度 

該当資料なし 
（２）臨床試験で確認された血中濃度 

16.1.1 単回投与 
健康成人男性にメトホルミン塩酸塩を空腹時に単回経口投与したときの薬物動態パラメータは以下

のとおりであった１０）。 
［薬物速度論的パラメータ］ 

投与量 
Tmax 
（h） 

Cmax 
（ng/mL） 

AUC0-48 
（ng・h/mL） 

T1/2 
（h） 

250mg（6 例） 1.9±1.1 898±168 4,861±577 2.9±0.6 
500mg（6 例） 2.3±0.9 1,341±329 8,019±2,347 4.0±1.4 
750mg（12 例） 2.1±0.7 2,163±517 11,802±2,221 4.7±1.7 

平均値±標準偏差 
16.1.2 反復投与 
健康成人男性に 1 日 3 回メトホルミン塩酸塩 500mg あるいは 750mg（各 9 例）を 6 日間反復経口

投与したとき、血漿中メトホルミン濃度は投与 2～4 日後には定常状態に達し、反復投与による蓄

積性はみられなかった１１）。 
16.1.3 生物学的同等性試験 
1）メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT「日医工」 
後発医薬品の生物学的同等性試験ガイドライン等の一部改正について（平成 24 年 2 月 29 日 薬食審

査発 0229 第 10 号） 
 
メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT「日医工」及びメトグルコ錠 250mg を、クロスオーバー法により

それぞれ 1 錠（メトホルミン塩酸塩として 250mg）健康成人男性に絶食単回経口投与して血漿中メ

トホルミン濃度を測定し、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、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１２）。 
［薬物速度論的パラメータ］ 

 
判定パラメータ 参考パラメータ 

AUC0-24 
（ng・h/mL） 

Cmax 
（ng/mL） 

Tmax 
（h） 

T1/2 
（h） 

メトホルミン塩酸塩錠 
250mgMT「日医工」 

5431±1286 852.16±179.52 2.41±1.09 4.304±0.655 

メトグルコ錠 250mg 5174±1301 820.88±287.70 2.45±0.99 4.584±0.781 
（1 錠投与、Mean±S.D.、n＝11） 



18 

 

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）メトホルミン塩酸塩錠 500mgMT「日医工」 
後発医薬品の生物学的同等性試験ガイドライン等の一部改正について（平成 24 年 2 月 29 日 薬食審

査発 0229 第 10 号） 
 

メトホルミン塩酸塩錠 500mgMT「日医工」及びメトグルコ錠 500mg を、クロスオーバー法により

それぞれ 1 錠（メトホルミン塩酸塩として 500mg）健康成人男性に絶食単回経口投与して血漿中メ

トホルミン濃度を測定し、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、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１３）。 

 ［薬物速度論的パラメータ］ 

 
判定パラメータ 参考パラメータ 

AUC0-24 
（ng・h/mL） 

Cmax 
（ng/mL） 

Tmax 
（h） 

T1/2 
（h） 

メトホルミン塩酸塩錠 
500mgMT「日医工」 

9640±997 1,426.70±173.73 2.88±0.96 4.032±0.502 

メトグルコ錠 500mg 9029±1299 1,339.23±277.58 2.63±1.28 4.205±0.514 
（1 錠投与、Mean±S.D.、n＝12） 
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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。 
（３）中毒域 

該当資料なし 
（４）食事・併用薬の影響 
１）食事の影響 

16.2.1 食事の影響 
健康成人男性 12 例にメトホルミン塩酸塩 750mg を食後に単回経口投与したとき、空腹時投与に比

べて Cmaxが約 20%低下したが、AUC0-48及び尿中排泄率に差は認められなかった１０）。 
 
健康成人男性にメトホルミン塩酸塩 500mg を食直前及び食後に単回経口投与したときの薬物動態

パラメータは以下のとおりであった１４）。 
［薬物速度論的パラメータ］ 

投与時期 
Tmax 
（h） 

Cmax 
（ng/mL） 

AUC0-24 
（ng・h/mL） 

T1/2 
（h） 

食直前（12 例） 1.5±0.6 1,060±237 6,186±1,249 4.5±0.8 
食後 （12 例） 3.4±0.6 1,014±162 6,486±823 4.0±0.5 

平均値±標準偏差 
２）併用薬の影響 

16.7.1 シメチジン 
健康成人に対しメトホルミン塩酸塩とシメチジンを併用した場合、シメチジンの薬物動態には影響

がみられなかったものの、メトホルミンの Cmaxが約 60%上昇し、AUC0-24が約 40%増加した１５）（外

国人データ）。［10.2 参照］ 
16.7.2 ドルテグラビル 
健康成人に対しメトホルミン塩酸塩とドルテグラビル 50mg/日及び 100mg/日を併用して反復投与

した場合、メトホルミンの Cmaxがそれぞれ 66%及び 111%上昇し、AUC がそれぞれ 79%及び 145%
増加した１６）（外国人データ）。［10.2 参照］ 

16.7.3 バンデタニブ 
健康成人に対しメトホルミン塩酸塩とバンデタニブを併用して単回投与した場合、メトホルミンの

Cmax及び AUC0-∞がそれぞれ 50%及び 74%増加し、腎クリアランスが 52%減少した１７）（外国人デ

ータ）。［10.2 参照］ 
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16.7.4 その他の薬剤 
2 型糖尿病患者に対しメトホルミン塩酸塩とグリベンクラミドを併用した場合、グリベンクラミド

の Cmaxが約 37%低下し、AUC0-∞が約 22%減少した。健康成人に対しメトホルミン塩酸塩とニフェ

ジピンを併用した場合、メトホルミンの Cmax が約 21%上昇し、AUC0-24 が約 16%増加した。フロ

セミドを併用した場合、メトホルミンの Cmaxが約 22%上昇し、フロセミドの Cmaxが約 31%低下し、

AUC0-36が約 12%減少した。プロプラノロール又はイブプロフェンを併用した場合は薬物動態パラ

メータに影響はなかった。いずれの薬剤も併用により薬物動態に臨床的意義のある薬物相互作用は

みられなかった１８）‐２２）（外国人データ）。 
（「Ⅷ．7．相互作用」の項参照） 

２．薬物速度論的パラメータ 
（１）解析方法 

該当資料なし 
（２）吸収速度定数 

該当資料なし 
（３）消失速度定数 

該当資料なし 
（４）クリアランス 

該当資料なし 
（５）分布容積 

該当資料なし 
（６）その他 

該当資料なし 

３．母集団（ポピュレーション）解析 
（１）解析方法 

該当資料なし 
（２）パラメータ変動要因 

該当資料なし 

４．吸収 
16.2.2 生物学的利用率 
健康成人 3 例にメトホルミン塩酸塩 500mg を単回経口投与したときの生物学的利用率は 60.6%で

あった２３）（外国人データ）。 

５．分布 
（１）血液-脳関門通過性 

該当資料なし 
（２）血液-胎盤関門通過性 

（「Ⅷ．6．（5）妊婦」の項参照） 
（３）乳汁への移行性 

（「Ⅷ．6．（6）授乳婦」の項参照） 
（４）髄液への移行性 

該当資料なし 
（５）その他の組織への移行性 

該当資料なし 
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（６）血漿蛋白結合率 
16.3.1 血漿蛋白結合率 

1.1～2.8%（in vitro、ヒト血漿、0.1～100μg/mL、限外ろ過法）２４）。 

６．代謝 
（１）代謝部位及び代謝経路 

メトホルミン塩酸塩はほとんど代謝されない。 
本剤はほとんど代謝されず、未変化体のまま、主に hOCT2 を介して尿中に排泄される。［16.4、16.5 
参照］ 

（２）代謝に関与する酵素（CYP 等）の分子種、寄与率 
メトホルミンは、主要な CYP 分子種（CYP1A2、CYP2A6、CYP2B6、CYP2C8、CYP2C9、CYP2C19、
CYP2D6、CYP2E1 及び CYP3A4）の代謝活性に影響を与えなかった（in vitro）２３）、２５）。［9.8、10. 
参照］ 

（３）初回通過効果の有無及びその割合 
該当資料なし 

（４）代謝物の活性の有無及び活性比、存在比率 
該当資料なし 

７．排泄 
メトホルミン塩酸塩は未変化体のまま尿中に排泄される。健康成人 5 例にメトホルミン塩酸塩

500mg を単回経口投与したとき、投与 48 時間後までの尿中排泄率は投与量の 51.6%であった（外

国人データ）２３）、２６）。 

８．トランスポーターに関する情報 
ヒトのトランスポーター発現細胞（hOAT1、hOAT2、hOAT3、hOAT4、hOCT1、hOCT2、hOCT3）
を用いて検討した結果、hOCT2 が高い輸送能を示したことから、本剤は主に OCT2 を介して尿中に

排泄されると考えられた２３）、２６）。［9.8、10. 参照］ 

９．透析等による除去率 
（「Ⅷ．10．過量投与」の項参照） 

10．特定の背景を有する患者 
16.6.1 腎機能障害患者 
腎機能正常者（クレアチニンクリアランス：＞90mL/min）、軽度（クレアチニンクリアランス：61
～90mL/min）及び中等度（クレアチニンクリアランス：31～60mL/min）の腎機能障害者にメト

ホルミン塩酸塩 850mg を空腹時に単回経口投与したときの薬物動態パラメータは以下のとおりで

あった２７）（外国人データ）。［7.、9.2 参照］ 
［薬物速度論的パラメータ］ 

 
Cmax 

（μg/mL） 
AUC0-∞ 

（μg・h/mL） 
T1/2 

（h） 
CLR 

（mL/min） 
腎機能正常者（3 例） 1.64±0.50 11.22±3.19 11.2±5.2 394.7±83.8 
軽度腎機能障害者（5 例） 1.86±0.52 13.22±2.00 17.3±21.2 383.6±122.3 
中等度腎機能障害者（4 例） 4.12±1.83 58.30±36.58 16.2±7.6 108.3±57.2 
平均値±標準偏差 
CLR：腎クリアランス 
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16.6.2 高齢者 
健康高齢男性（65 歳以上、クレアチニンクリアランス:＞60mL/min）及び健康非高齢男性（20 歳

以上 40 歳未満、クレアチニンクリアランス:＞90mL/min）にメトホルミン塩酸塩 500mg を空腹時

に単回投与したときの薬物動態パラメータは以下のとおりであった２８）。［9.8 参照］ 
［薬物速度論的パラメータ］ 

 
Tmax 
（h） 

Cmax 
（ng/mL） 

AUC0-48 
（ng・h/mL） 

T1/2 
（h） 

健康高齢者（12 例） 2.5±1.1 1,935±633 14,236±3,927 4.5±1.0 
健康非高齢者（6 例） 2.9±1.3 1,204±367 8,907±2,325 3.5±0.6 
平均値±標準偏差 

16.6.3 小児 
小児 2 型糖尿病患者を対象とした長期投与試験において、メトホルミン塩酸塩を 1 日 2～3 回に分

割して、500～2,000mg/日を投与したときの血漿中濃度 173 点を用いて、ポピュレーション PK 解

析を実施した。最終モデルから小児 2 型糖尿病患者の薬物動態パラメータを推定した結果は、下表

のとおりであった２９）。 
  
ポピュレーション PK モデルから推定した、小児 2 型糖尿病患者の薬物動態パラメータ（投与条件:1
日 3 回反復投与後） 

1 回投与量 
Tmax 
（h） 

Cmax 
（ng/mL） 

AUC0-48 
（ng・h/mL） 

T1/2 
（h） 

250mg（36 例） 1.5±0.0 521±119 5,095±2,815 5.4±1.7 
500mg（36 例） 1.5±0.0 1,042±237 10,191±5,629 5.4±1.7 

平均値±標準偏差 

11．その他 
該当資料なし 
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Ⅷ．安全性（使用上の注意等）に関する項目 
 

１．警告内容とその理由 

1.警告 

1.1 重篤な乳酸アシドーシスを起こすことがあり、死亡に至った例も報告されている。乳酸アシドー

シスを起こしやすい患者には投与しないこと。［2.1、2.3、8.1、9.2、9.3、11.1.1 参照］ 
1.2 腎機能障害又は肝機能障害のある患者、高齢者に投与する場合には、定期的に腎機能や肝機能を

確認するなど慎重に投与すること。特に 75 歳以上の高齢者では、本剤投与の適否を慎重に判断す

ること。［8.1、9.2、9.3、9.8、11.1.1 参照］ 

（解説） 
1.1 本剤の使用において、特に問題となる副作用として乳酸アシドーシスの発現が知られており、

死亡に至った例も報告されている。 
1.2 乳酸アシドーシスの発現を回避するためには、リスクとなる疾患・状態を有する患者への投与

を避けること及び腎機能障害、肝機能障害のある患者、高齢者に投与する場合には、定期的に

肝・腎機能検査を行うなど、慎重に投与することが重要であることから設定した。また、特に

75 歳以上の高齢者では、乳酸アシドーシスが多く報告されており、予後も不良であるため、本

剤投与の適否を慎重に判断するよう設定した。 

２．禁忌内容とその理由 

2.禁忌（次の患者には投与しないこと） 

2.1 次に示す患者［乳酸アシドーシスを起こしやすい。］［1.1、8.1、11.1.1 参照］ 
・乳酸アシドーシスの既往のある患者 
・重度の腎機能障害（eGFR 30mL/min/1.73m2未満）のある患者又は透析患者（腹膜透析を含む）

［9.2.1 参照］ 
・重度の肝機能障害のある患者［9.3.1 参照］ 
・心血管系、肺機能に高度の障害（ショック、心不全、心筋梗塞、肺塞栓等）のある患者及びその

他の低酸素血症を伴いやすい状態にある患者［嫌気的解糖の亢進により乳酸産生が増加する。］ 
・脱水症の患者又は脱水状態が懸念される患者（下痢、嘔吐等の胃腸障害のある患者、経口摂取が

困難な患者等） 
・過度のアルコール摂取者［10.1 参照］ 

2.2 重症ケトーシス、糖尿病性昏睡又は前昏睡、1 型糖尿病の患者［輸液、インスリンによる速やか

な高血糖の是正が必須である。］ 
2.3 重症感染症、手術前後、重篤な外傷のある患者［インスリン注射による血糖管理が望まれるので

本剤の投与は適さない。また、乳酸アシドーシスを起こしやすい。］［1.1、8.1、11.1.1 参照］ 
2.4 栄養不良状態、飢餓状態、衰弱状態、脳下垂体機能不全又は副腎機能不全の患者［低血糖を起こ

すおそれがある。］［11.1.2 参照］ 
2.5 妊婦又は妊娠している可能性のある女性［8.6、9.4、9.5 参照］ 
2.6 本剤の成分又はビグアナイド系薬剤に対し過敏症の既往歴のある患者 

（解説） 
2.1 乳酸アシドーシスの発現リスクが高い疾患・状態を禁忌として設定した。 
・本剤は代謝を受けず未変化体のまま腎臓から排泄されるため、腎機能障害のある患者、透析患

者では、本剤の排泄が遅延し、血中濃度が上昇して乳酸アシドーシスを起こす可能性がある。

また、既承認メトホルミン製剤において、透析患者で乳酸アシドーシスの発現が報告されてい

る。 
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承認時は本剤の臨床試験結果から中等度以上の腎機能障害を禁忌に設定したが、臨床薬物動態

試験の結果、海外添付文書の記載状況、国内外のガイドライン、公表文献、本邦における副作

用報告の内容等を踏まえ、重度の腎機能障害患者（eGFR30 mL/min/1.73m2 未満）のみを禁忌

に変更した。 
・乳酸は主に肝臓において代謝される。肝機能障害のある患者では、肝臓における乳酸の代謝能

が低下し、乳酸の血中濃度が上昇する可能性があることから設定した。 
既承認メトホルミン製剤では、「肝機能障害」を禁忌としていたが、海外の添付文書での注意

喚起内容及び本剤の臨床試験結果を踏まえ、「重度の肝機能障害」を禁忌にした。 
・心血管系、肺機能に高度の障害（ショック、心不全、心筋梗塞、肺塞栓等）のある患者及びそ

の他の低酸素血症を伴いやすい状態にある患者では、嫌気的解糖が亢進し、乳酸産生が増加し、

また循環不全により肝臓での乳酸処理能が低下することから設定した。 
・脱水状態から循環不全、組織低酸素状態に至り、乳酸アシドーシスが起こりやすくなることか

ら設定した。 
・アルコールは乳酸から糖への新生、乳酸の肝臓での代謝を減少させる可能性があり、乳酸の血

中濃度が上昇するおそれがあることから設定した。 
2.2 輸液、インスリンによる速やかな高血糖の是正が必須であることから設定した。 
2.4 栄養不良状態、飢餓状態、衰弱状態の患者では、食物の吸収不良により低血糖をおこすおそれ

があること、脳下垂体機能不全又は副腎機能不全の患者では、コルチゾールの分泌不足による

低血糖増悪のおそれがあることから設定した。 
2.5 妊娠中の投与に関する安全性は確立していないことから設定した。 

３．効能又は効果に関連する注意とその理由 
（「Ⅴ．2．効能又は効果に関連する注意」を参照すること。） 

４．用法及び用量に関連する注意とその理由 
（「Ⅴ．4．用法及び用量に関連する注意」を参照すること。） 

５．重要な基本的注意とその理由 

8.重要な基本的注意 

〈効能共通〉 
8.1 まれに重篤な乳酸アシドーシスを起こすことがある。リスク因子としては、腎機能障害、肝機能

障害、低酸素血症を伴いやすい状態、脱水（利尿作用を有する薬剤の併用を含む）、過度のアルコ

ール摂取、感染症、高齢者等が知られている。特に、脱水、過度のアルコール摂取等により患者の

状態が急変することもあるので、以下の点に注意すること。［1.1、1.2、2.3、11.1.1 参照］ 
（1）本剤の投与開始前及びその後も投与中は定期的に、腎機能（eGFR 等）及び肝機能を確認す

るとともに、患者の状態に十分注意して投与の適否及び投与量の調節を検討すること。なお、

高齢者等、特に慎重な経過観察が必要な場合には、より頻回に確認すること。［2.1、7.、9.2、
9.3、9.8 参照］ 

（2）脱水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。利尿作用を有する薬

剤（利尿剤、SGLT2 阻害剤等）との併用時には、特に脱水に注意すること。［2.1、10.2.1 参
照］ 

（3）本剤の投与開始時及びその後も投与中は適切に、以下の内容を患者及びその家族に十分指導

すること。 
・過度のアルコール摂取を避けること。［2.1、10.1 参照］ 
・発熱、下痢、嘔吐、食事摂取不良等の体調不良（シックデイ）の時は、脱水状態が懸念さ

れるため、いったん服用を中止し、医師に相談すること。［2.1、9.1.2 参照］ 
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・乳酸アシドーシスの症状（胃腸障害、倦怠感、筋肉痛、過呼吸等）があらわれた場合には、

直ちに受診すること。［11.1.1 参照］ 
（4）ヨード造影剤を用いて検査を行う患者においては、本剤の併用により乳酸アシドーシスを起こ

すことがあるので、検査前は本剤の投与を一時的に中止すること（ただし、緊急に検査を行う

必要がある場合を除く）。ヨード造影剤投与後 48 時間は本剤の投与を再開しないこと。なお、

投与再開時には、患者の状態に注意すること。［10.2.1 参照］ 
8.2 低血糖症状を起こすことがあるので、高所作業、自動車の運転等に従事している患者に投与する

ときには注意すること。［11.1.2 参照］ 
8.3 本剤の使用にあたっては、患者及びその家族に対し低血糖症状及びその対処方法について十分説

明すること。［9.1.1、11.1.2 参照］ 
〈2 型糖尿病〉 
8.4 投与する場合には、少量より開始し、血糖値、尿糖等を定期的に検査し、薬剤の効果を確かめ、

本剤を 3～4 ヵ月投与しても効果が不十分な場合には、速やかに他の治療法への切り替えを行うこ

と。 
8.5 本剤とイメグリミン塩酸塩は作用機序の一部が共通している可能性があること、また、イメグリ

ミン塩酸塩の国内臨床試験３０）において、ビグアナイド系薬剤と併用した場合、他の糖尿病用薬と

の併用療法と比較して消化器症状が多く認められたとの報告があることから、併用薬剤の選択の際

には留意すること。［10.2.4 参照］ 
〈多嚢胞性卵巣症候群における排卵誘発、多嚢胞性卵巣症候群の生殖補助医療における調節卵巣刺

激〉 
8.6 本剤は、不妊治療に十分な知識と経験のある医師のもとで使用すること。本剤投与により予想さ

れるリスク及び妊娠初期の本剤の服用を避けるための服用中止時期について、あらかじめ患者に説

明を行うこと。［2.5、9.4、9.5 参照］ 
8.7 患者に対しては、あらかじめ以下の点を説明すること。 
・本剤との関連は明確ではないが、本剤を用いた不妊治療において、卵巣過剰刺激症候群があらわ

れることがあるので、自覚症状（下腹部痛、下腹部緊迫感、悪心、腰痛等）や急激な体重増加が

認められた場合には直ちに医師等に相談すること。 
・多嚢胞性卵巣症候群における排卵誘発に本剤を用いた場合、卵巣過剰刺激の結果として多胎妊娠

となる可能性があること。 

６．特定の背景を有する患者に関する注意 
（１）合併症・既往歴等のある患者 

9.1 合併症・既往歴等のある患者 

9.1.1 低血糖を起こすおそれのある以下の患者又は状態 
・不規則な食事摂取、食事摂取量の不足 
・激しい筋肉運動 
［8.3、11.1.2 参照］ 

9.1.2 感染症 
乳酸アシドーシスを起こすおそれがある。［8.1、11.1.1 参照］ 

（解説） 
9.1.1  
・食物の吸収不良により低血糖をおこすおそれがあることから設定した。 
・筋肉での糖利用が肝臓からの糖放出を上回ると血糖値が低下し、特に空腹時には低血糖を起こす

おそれがあることから設定した。 
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（２）腎機能障害患者 

9.2 腎機能障害患者 

腎臓における排泄が減少しメトホルミンの血中濃度が上昇するため、乳酸アシドーシス等の発現リ

スクが高くなる可能性がある。［1.1、1.2、9.8、11.1.1、16.6.1 参照］ 
9.2.1 重度の腎機能障害のある患者（eGFR 30mL/min/1.73m2未満）又は透析患者（腹膜透析を含む） 
投与しないこと。［2.1 参照］ 

9.2.2 中等度の腎機能障害のある患者（eGFR 30mL/min/1.73m2以上 60mL/min/1.73m2未満） 
慎重に経過を観察し、投与の適否及び投与量の調節を検討すること。特に、 eGFR が

30mL/min/1.73m2以上 45mL/min/1.73m2未満の患者には、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。［7.、8.1 参照］ 
9.2.3 軽度の腎機能障害のある患者 
［8.1 参照］ 

（解説） 
9.2.2、9.2.3  
本剤は代謝を受けず未変化体のまま腎臓から排泄される。軽度～中等度の腎機能障害のある患者で

は、本剤の排泄が遅延し、血中濃度が上昇して乳酸アシドーシスを起こすおそれがあることから設

定した。 
（３）肝機能障害患者 

9.3 肝機能障害患者 

肝臓における乳酸の代謝能が低下し、乳酸アシドーシスの発現リスクが高くなる可能性がある。

［1.1、1.2、9.8、11.1.1、17.1.1、17.1.2 参照］ 
9.3.1 重度の肝機能障害のある患者 
投与しないこと。［2.1 参照］ 

9.3.2 軽度～中等度の肝機能障害のある患者 
［8.1 参照］ 

（解説） 
乳酸は主に肝臓において代謝される。肝機能障害のある患者では、肝臓における乳酸の代謝能が低

下し、乳酸値が上昇するおそれがあることから設定した。 
（４）生殖能を有する者 

9.4 生殖能を有する者 

〈多嚢胞性卵巣症候群における排卵誘発、多嚢胞性卵巣症候群の生殖補助医療における調節卵巣刺

激〉 
妊娠初期の投与を避けるため、以下の対応を行うこと。［2.5、8.6、9.5 参照］ 
・各治療周期における本剤投与開始前に妊娠していないことを確認すること。 
・多嚢胞性卵巣症候群における排卵誘発においては、患者に、本剤投与前少なくとも 1 ヵ月間及び

治療期間中は基礎体温を必ず記録させ、排卵の有無を確認すること。 
・排卵後又は採卵後に服用を継続することがないよう、服用中止時期を患者に指示すること。 

 
（５）妊婦 

9.5 妊婦 

妊婦又は妊娠している可能性のある女性には投与しないこと。動物実験（ラット、ウサギ）で胎児

への移行が認められており、一部の動物実験（ラット）で催奇形作用が報告されている３１）。また、

妊婦は乳酸アシドーシスを起こしやすい。［2.5、8.6、9.4、11.1.1 参照］ 
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（６）授乳婦 

9.6 授乳婦 

治療上の有益性及び母乳栄養の有益性を考慮し、授乳の継続又は中止を検討すること。動物実験（ラ

ット）で乳汁中への移行が認められている。 

 
（７）小児等 

9.7 小児等 

低出生体重児、新生児、乳児、幼児を対象とした臨床試験は実施していない。10 歳未満の小児への

使用経験は限られている。 

 
（８）高齢者 

9.8 高齢者 

高齢者では、腎機能、肝機能等が低下していることが多く、また脱水症状を起こしやすい。これら

の状態では乳酸アシドーシスを起こしやすいので、以下の点に注意すること。［1.2、8.1、9.2、9.3、
11.1.1、16.6.2 参照］ 
・本剤の投与開始前、投与中は定期的に、特に慎重な経過観察が必要な場合にはより頻回に腎機能

や肝機能を確認するなど十分に観察しながら慎重に投与すること。本剤はほとんど代謝されず、

未変化体のまま尿中に排泄される。また、肝機能の低下により乳酸の代謝能が低下する。［16.4、
16.5 参照］ 

・腎機能や脱水症状等患者の状態に十分注意して投与の中止や減量を検討すること。特に 75 歳以

上の高齢者では、本剤投与の適否をより慎重に判断すること。乳酸アシドーシスが多く報告され

ており、予後も不良であることが多い。国内における本剤の承認時までの臨床試験において、75
歳以上の高齢者への 1 日 1,500mg を超える用量の使用経験は限られている。［17.1.1 参照］ 

・血清クレアチニン値が正常範囲内であっても、eGFR 等も考慮して、慎重に患者の状態を観察す

ること。年齢によっては実際の腎機能が低下していることがある。 

（解説） 
本剤の臨床試験結果、海外の添付文書の記載等を踏まえ設定した。 

７．相互作用 

10.相互作用 

本剤はほとんど代謝されず、未変化体のまま、主に OCT2 を介して尿中に排泄される。［16.4、16.5 
参照］ 

（１）併用禁忌とその理由 

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 
アルコール（過度の摂取） 
［2.1、8.1、11.1.1 参照］ 

乳酸アシドーシスを起こすことがあ

る。本剤の投与中は過度のアルコール

摂取（飲酒）を避けること。 

肝臓における乳酸の代謝能

が低下する。また、脱水状態

を来すことがある。 
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（２）併用注意とその理由 

10.2 併用注意（併用に注意すること） 

10.2.1 乳酸アシドーシスを起こすことがある薬剤 
薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子 

ヨード造影剤 
［8.1、11.1.1 参照］ 

併用により乳酸アシドーシスを

起こすことがある。 
ヨード造影剤を用いて検査を行

う場合には、本剤の投与を一時

的に中止すること。 

腎機能が低下し、本剤の排泄が低

下することが考えられている。 

腎毒性の強い抗生物質 
ゲンタマイシン等 

［11.1.1 参照］ 

併用により乳酸アシドーシスを

起こすことがある。併用する場

合は本剤の投与を一時的に減

量・中止するなど適切な処置を

行うこと。 
利尿作用を有する薬剤 

利尿剤 
SGLT2 阻害剤 等 

［8.1、11.1.1 参照］ 

脱水により乳酸アシドーシスを

起こすことがある。脱水症状が

あらわれた場合には、本剤の投

与を中止し、適切な処置を行う

こと。 

利尿作用を有する薬剤により、体

液量が減少し脱水状態になること

がある。 

10.2.2 血糖降下作用を増強する薬剤 
薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子 

糖尿病用薬 
インスリン製剤 
スルホニルウレア剤 
速効型インスリン分泌促進薬 
α-グルコシダーゼ阻害剤 
チアゾリジン系薬剤 
DPP-4 阻害剤 
GLP-1 受容体作動薬 
SGLT2 阻害剤 
イメグリミン塩酸塩 等 

［11.1.2 参照］ 

併用により低血糖が起こること

がある。 
スルホニルウレア剤併用時に低

血糖のリスクが増加するおそれ

がある。 
患者の状態を十分観察しながら

投与する。 

併用による血糖降下作用の増強。 

たん白同化ホルモン剤 機序不明。 
サリチル酸剤 
アスピリン等 

サリチル酸剤の血糖降下作用が考

えられている。 
β遮断剤 
プロプラノロール等 

β遮断作用によりアドレナリンを

介した低血糖からの回復を遅らせ

ることが考えられている。 
モノアミン酸化酵素阻害剤 モノアミン酸化酵素阻害剤による

インスリン分泌促進、糖新生抑制

が考えられている。 
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10.2.3 血糖降下作用を減弱する薬剤 
薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子 

アドレナリン 併用により血糖降下作用が減弱

することがある。 
患者の状態を十分観察しながら

投与すること。 

アドレナリンによる末梢での糖利

用抑制、肝での糖新生促進、イン

スリン分泌抑制が考えられてい

る。 
副腎皮質ホルモン 副腎皮質ホルモンによる肝での糖

新生促進等が考えられている。 
甲状腺ホルモン 甲状腺ホルモンは糖代謝全般に作

用し血糖値を変動させると考えら

れている。 
卵胞ホルモン 卵胞ホルモンには耐糖能を変化さ

せ、血糖を上昇させる作用が認め

られている。 
利尿剤 利尿剤によるカリウム喪失により

インスリン分泌の低下が考えられ

ている。 
ピラジナミド 機序不明。 
イソニアジド イソニアジドによる炭水化物代謝

阻害が考えられている。 
ニコチン酸 ニコチン酸による血糖上昇作用が

考えられている。 
フェノチアジン系薬剤 フェノチアジン系薬剤によるイン

スリン分泌抑制、副腎からのアド

レナリン遊離が考えられている。 
10.2.4 その他 

薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子 
OCT2、MATE1、又は MATE2-K
を阻害する薬剤 
シメチジン 
ドルテグラビル 
ビクテグラビル 
バンデタニブ 
イサブコナゾニウム硫酸塩 
ピミテスピブ 等 

［16.7.1-16.7.3 参照］ 

本剤の血中濃度が上昇し、作用が

増強するおそれがある。観察を十

分に行い、必要に応じて本剤を減

量するなど慎重に投与すること。 

OCT2、MATE1、又は MATE2-K
を介した本剤の腎排泄が阻害され

ると考えられている。 

イメグリミン塩酸塩 
［8.5 参照］ 

消化器症状の発現に注意するこ

と。 
特に併用初期に多く発現する傾向

が認められている。 
 

８．副作用 

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。 



30 

（１）重大な副作用と初期症状 

11.1 重大な副作用 

11.1.1 乳酸アシドーシス（頻度不明） 
乳酸アシドーシス（血中乳酸値の上昇、乳酸/ピルビン酸比の上昇、血液 pH の低下等を示す）は予

後不良のことが多い。一般的に発現する臨床症状は様々であるが、胃腸症状、倦怠感、筋肉痛、過

呼吸等の症状がみられることが多く、これらの症状があらわれた場合には直ちに投与を中止し、必

要な検査を行うこと。なお、乳酸アシドーシスの疑いが大きい場合には、乳酸の測定結果等を待つ

ことなく適切な処置を行うこと。［1.1、1.2、2.1、2.3、7.、8.1、9.1.2、9.2、9.3、9.5、9.8、10.1、
10.2.1、13.1 参照］ 

11.1.2 低血糖（5%以上） 
低血糖症状（初期症状:脱力感、高度の空腹感、発汗等）が認められた場合には糖質を含む食品を摂

取するなど適切な処置を行うこと。ただし、α-グルコシダーゼ阻害剤との併用により低血糖症状が

認められた場合にはブドウ糖を投与すること。［2.4、8.2、8.3、9.1.1、10.2.2、17.1.1 参照］ 
11.1.3 肝機能障害、黄疸（頻度不明） 

AST、ALT、ALP、γ-GTP、ビリルビンの著しい上昇等を伴う肝機能障害、黄疸があらわれるこ

とがある。 
11.1.4 横紋筋融解症（頻度不明） 
筋肉痛、脱力感、CK 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。 

 
（２）その他の副作用 

11.2 その他の副作用 

 5%以上 1～5%未満 1%未満 頻度不明 
消化器注１） 下痢（40.5%）、悪心

（15.4%）、食欲不振

（ 11.8% ）、 腹 痛

（11.5%）、嘔吐 

消化不良、腹部膨満

感、便秘、胃炎 
胃腸障害、放屁増加  

血液   貧血、白血球増加、

好酸球増加、白血球

減少 

血小板減少 

過敏症   発疹、そう痒  
肝臓  肝機能異常   
腎臓   BUN 上昇、クレア

チニン上昇 
 

代謝異常 乳酸上昇 CK 上昇、血中カリ

ウム上昇 
血中尿酸増加 ケトーシス 

その他  めまい・ふらつき 全身倦怠感注１）、空

腹感、眠気、動悸、

脱力感、発汗、味覚

異常、頭重、頭痛、

浮腫、ビタミン B12

減少注２） 

筋肉痛注１） 

注 1）乳酸アシドーシスの初期症状であることもあるので注意すること。 
注 2）長期使用によりビタミン B12の吸収不良があらわれることがある。 
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９．臨床検査結果に及ぼす影響 
設定されていない 

10．過量投与 

13.過量投与 

13.1 症状 
乳酸アシドーシスが起こることがある。［11.1.1 参照］ 

13.2 処置 
アシドーシスの補正（炭酸水素ナトリウム静注等）、輸液（強制利尿）、血液透析等の適切な処置を

行う。 

11．適用上の注意 

14.適用上の注意 

14.1 薬剤調製時の注意 

本剤とオルメサルタン メドキソミル製剤等との一包化は避けること。一包化して高温高湿度条件

下にて保存した場合、本剤が変色することがある。 
14.2 薬剤交付時の注意 

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

ことがある。 

12．その他の注意 
（１）臨床使用に基づく情報 

15.1 臨床使用に基づく情報 

インスリン又は経口血糖降下剤の投与中にアンジオテンシン変換酵素阻害剤を投与することによ

り、低血糖が起こりやすいとの報告がある。 

（２）非臨床試験に基づく情報 
設定されていない 
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Ⅸ．非臨床試験に関する項目 
 

１．薬理試験 
（１）薬効薬理試験 

（「Ⅵ．薬効薬理に関する項目」の項参照） 
（２）安全性薬理試験 

該当資料なし 
（３）その他の薬理試験 

該当資料なし 

２．毒性試験 
（１）単回投与毒性試験 

該当資料なし 
（２）反復投与毒性試験 

該当資料なし 
（３）遺伝毒性試験 

該当資料なし 
（４）がん原性試験 

該当資料なし 
（５）生殖発生毒性試験 

該当資料なし 
（６）局所刺激性試験 

該当資料なし 
（７）その他の特殊毒性 

該当資料なし 
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Ⅹ．管理的事項に関する項目 
 

１．規制区分 

製 剤 
メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT｢日医工｣ 
メトホルミン塩酸塩錠 500mgMT｢日医工｣ 

劇薬、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 
 

有効成分 メトホルミン塩酸塩 劇薬 

２．有効期間 
有効期間：3 年 

３．包装状態での貯法 
室温保存  

４．取扱い上の注意点 

20.取扱い上の注意 

錠剤を取り出すときに特異なにおいがすることがある。（本剤の原料に由来する成分による。） 

５．患者向け資材 
患者向医薬品ガイド：有 
くすりのしおり：有 
その他の患者向け資材：有（「ⅩⅢ．2．その他の関連資料」の項参照） 

６．同一成分・同効薬 
同一成分：メトグルコ錠 250mg、メトグルコ錠 500mg 

７．国際誕生年月日 
不明 

８．製造販売承認年月日及び承認番号、薬価基準収載年月日、販売開始年月日 

販売名 
製造販売承認 

年月日 
承認番号 

薬価基準収載 
年月日 

販売開始 
年月日 

メトホルミン塩酸塩錠

250mgMT「日医工」 
2015 年 

2 月 16 日 
22700AMX00574000 

2015 年 
6 月 19 日 

2015 年 
6 月 19 日 

メトホルミン塩酸塩錠

500mgMT「日医工」 
2015 年 

8 月 17 日 
 22700AMX00901000 

2015 年 
12 月 11 日 

2015 年 
12 月 11 日 
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９．効能又は効果追加、用法及び用量変更追加等の年月日及びその内容 
＜用法及び用量追加＞ 
用法及び用量追加年月日：2015 年 8 月 12 日 
販売名：メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT｢日医工｣ 
内容 

 新 旧 

用 
法 
及 
び 
用 
量 

通常、成人にはメトホルミン塩酸塩として 1 日

500mg より開始し、1 日 2～3 回に分割して食直

前又は食後に経口投与する。維持量は効果を観察

しながら決めるが、通常 1 日 750～1,500mg と

する。なお、患者の状態により適宜増減するが、

1 日最高投与量は 2,250mg までとする。 
通常、10 歳以上の小児にはメトホルミン塩酸塩

として 1 日 500mg より開始し、1 日 2～3 回に分

割して食直前又は食後に経口投与する。維持量は

効果を観察しながら決めるが、通常 1 日 500mg
～1,500mg とする。なお、患者の状態により適

宜増減するが、1 日最高投与量は 2,000mg まで

とする。 

通常、成人にはメトホルミン塩酸塩として 1 日

500mg より開始し、1 日 2～3 回に分割して食直

前又は食後に経口投与する。維持量は効果を観察

しながら決めるが、通常 1 日 750～1,500mg と

する。なお、患者の状態により適宜増減するが、

1 日最高投与量は 2,250mg までとする。 

（ ：用法及び用量追加に伴う変更箇所） 
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＜効能又は効果、用法及び用量追加＞ 

効能又は効果、用法及び用量追加年月日：2022 年 12 月 28 日 
販売名：メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT｢日医工｣、メトホルミン塩酸塩錠 500mgMT｢日医工｣ 
内容 

 新 旧 

効 
能 
又 
は 
効 
果 

〇2 型糖尿病 
ただし、下記のいずれかの治療で十分な効果が得

られない場合に限る。 
（１）食事療法・運動療法のみ 
（２）食事療法・運動療法に加えてスルホニルウ

レア剤を使用 
〇多嚢胞性卵巣症候群における排卵誘発、多嚢胞

性卵巣症候群の生殖補助医療における調節卵巣

刺激 
ただし、肥満、耐糖能異常、又はインスリン抵抗

性のいずれかを呈する患者に限る。 

2 型糖尿病 
ただし、下記のいずれかの治療で十分な効果が得

られない場合に限る。 
（１）食事療法・運動療法のみ 
（２）食事療法・運動療法に加えてスルホニルウ

レア剤を使用 
 

用 
法 
及 
び 
用 
量 

〈2 型糖尿病〉 

通常、成人にはメトホルミン塩酸塩として 1 日

500mg より開始し、1 日 2～3 回に分割して食直

前又は食後に経口投与する。維持量は効果を観察

しながら決めるが、通常 1 日 750～1,500mg とす

る。なお、患者の状態により適宜増減するが、1
日最高投与量は 2,250mg までとする。 
通常、10 歳以上の小児にはメトホルミン塩酸塩

として 1 日 500mg より開始し、1 日 2～3 回に分

割して食直前又は食後に経口投与する。維持量は

効果を観察しながら決めるが、通常 1 日 500～
1,500mg とする。なお、患者の状態により適宜増

減するが、1 日最高投与量は 2,000mg までとす

る。 
〈多嚢胞性卵巣症候群における排卵誘発〉 

他の排卵誘発薬との併用で、通常、メトホルミン

塩酸塩として 500mg の 1 日 1 回経口投与より開

始する。患者の忍容性を確認しながら増量し、1
日投与量として 1,500mg を超えない範囲で、1
日 2～3 回に分割して経口投与する。なお、本剤

は排卵までに中止する。 
〈多嚢胞性卵巣症候群の生殖補助医療における

調節卵巣刺激〉 

他の卵巣刺激薬との併用で、通常、メトホルミン

塩酸塩として 500mg の 1 日 1 回経口投与より開

始する。患者の忍容性を確認しながら増量し、1
日投与量として 1,500mg を超えない範囲で、1
日 2～3 回に分割して経口投与する。なお、本剤

は採卵までに中止する。 

 
通常、成人にはメトホルミン塩酸塩として 1 日

500mg より開始し、1 日 2～3 回に分割して食直

前又は食後に経口投与する。維持量は効果を観察

しながら決めるが、通常 1 日 750～1,500mg とす

る。なお、患者の状態により適宜増減するが、1
日最高投与量は 2,250mg までとする。 
通常、10 歳以上の小児にはメトホルミン塩酸塩

として 1 日 500mg より開始し、1 日 2～3 回に分

割して食直前又は食後に経口投与する。維持量は

効果を観察しながら決めるが、通常 1 日 500～
1,500mg とする。なお、患者の状態により適宜増

減するが、1 日最高投与量は 2,000mg までとす

る。 

（ ：効能又は効果、用法及び用量追加に伴う変更箇所） 
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10．再審査結果、再評価結果公表年月日及びその内容 
該当しない 

11．再審査期間 
該当しない 

12．投薬期間制限に関する情報 
本剤は、投薬期間に関する制限は定められていない。 

13．各種コード 

販売名 
厚生労働省薬価基準

収載医薬品コード 
個別医薬品コード

（YJ コード） 
HOT（9 桁）番号 

レセプト電算処理 
システム用コード 

メトホルミン塩酸塩錠

250mgMT「日医工」 
3962002F2019 3962002F2094 124363501 622436301 

メトホルミン塩酸塩錠

500mgMT「日医工」 
3962002F3015 3962002F3112 124666701 622466601 

14．保険給付上の注意 
メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT「日医工」：本剤は、診療報酬上の後発医薬品ではない。  
メトホルミン塩酸塩錠 500mgMT「日医工」：本剤は、診療報酬上の後発医薬品である。 
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ⅩⅡ．参考資料 
 

１．主な外国での発売状況 
本邦における効能又は効果、用法及び用量は以下のとおりであり、外国での承認状況とは異なる。 

効能又は効果 用法及び用量 
○2 型糖尿病 
ただし、下記のいずれかの治療で十分な効果

が得られない場合に限る。 
（1）食事療法・運動療法のみ 
（2）食事療法・運動療法に加えてスルホニ

ルウレア剤を使用 
○多嚢胞性卵巣症候群における排卵誘発、多

嚢胞性卵巣症候群の生殖補助医療における

調節卵巣刺激 
ただし、肥満、耐糖能異常、又はインスリ

ン抵抗性のいずれかを呈する患者に限る。 

〈2 型糖尿病〉 
通常、成人にはメトホルミン塩酸塩として 1 日 500mg
より開始し、1 日 2～3 回に分割して食直前又は食後に

経口投与する。維持量は効果を観察しながら決めるが、

通常 1 日 750～1,500mg とする。なお、患者の状態に

より適宜増減するが、1 日最高投与量は 2,250mg まで

とする。 
通常、10 歳以上の小児にはメトホルミン塩酸塩として

1 日 500mg より開始し、1 日 2～3 回に分割して食直前

又は食後に経口投与する。維持量は効果を観察しながら

決めるが、通常 1 日 500～1,500mg とする。なお、患

者の状態により適宜増減するが、1 日最高投与量は

2,000mg までとする。 
〈多嚢胞性卵巣症候群における排卵誘発〉 
他の排卵誘発薬との併用で、通常、メトホルミン塩酸塩

として 500mg の 1 日 1 回経口投与より開始する。患者

の忍容性を確認しながら増量し、1 日投与量として

1,500mg を超えない範囲で、1 日 2～3 回に分割して経

口投与する。なお、本剤は排卵までに中止する。 
〈多嚢胞性卵巣症候群の生殖補助医療における調節卵巣

刺激〉 
他の卵巣刺激薬との併用で、通常、メトホルミン塩酸

塩として500mgの1日1回経口投与より開始する。患者

の忍容性を確認しながら増量し、1日投与量として

1,500mgを超えない範囲で、1日2～3回に分割して経口

投与する。なお、本剤は採卵までに中止する。 
 
＜DailyMed（USA）、2022 年 12 月検索＞ 

国 名 米国 
会社名 Ascend Laboratories, LLC 
販売名 METFORMIN HCL tablet 
剤形・規格 500mg、850 mg、1000 mg 
INDICATIONS AND USAGE 
Metformin Hydrochloride Tablets USP are indicated as an adjunct to diet and exercise to improve 
glycemic control in adults and children with type 2 diabetes mellitus. 
DOSAGE AND ADMINISTRATION 
There is no fixed dosage regimen for the management of hyperglycemia in patients with type 2 

diabetes with metformin hydrochloride or any other pharmacologic agent. Dosage of metformin 
hydrochloride must be individualized on the basis of both effectiveness and tolerance, while not 
exceeding the maximum recommended daily doses. The maximum recommended daily dose of 
metformin hydrochloride is 2550 mg in adults and 2000 mg in pediatric patients (10 to 16 years of 
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age). 
Metformin hydrochloride should be given in divided doses with meals. Metformin hydrochloride 

should be started at a low dose, with gradual dose escalation, both to reduce gastrointestinal side 
effects and to permit identification of the minimum dose required for adequate glycemic control of 
the patient. 
During treatment initiation and dose titration (see Recommended Dosing Schedule), fasting 

plasma glucose should be used to determine the therapeutic response to metformin hydrochloride 
and identify the minimum effective dose for the patient. Thereafter, glycosylated hemoglobin should 
be measured at intervals of approximately three months. The therapeutic goal should be to decrease 
both fasting plasma glucose and glycosylated hemoglobin levels to normal or near normal by using 
the lowest effective dose of metformin hydrochloride, either when used as monotherapy or in 
combination with sulfonylurea or insulin. 
Monitoring of blood glucose and glycosylated hemoglobin will also permit detection of primary 

failure, i.e., inadequate lowering of blood glucose at the maximum recommended dose of medication, 
and secondary failure, i.e., loss of an adequate blood glucose lowering response after an initial 
period of effectiveness. 
Short-term administration of metformin hydrochloride may be sufficient during periods of 

transient loss of control in patients usually well-controlled on diet alone. 
 
Recommended Dosing Schedule 
Adults – In general, clinically significant responses are not seen at doses below 1500 mg per day. 

However, a lower recommended starting dose and gradually increased dosage is advised to 
minimize gastrointestinal symptoms. 
The usual starting dose of metformin hydrochloride is 500 mg twice a day or 850 mg once a day, 

given with meals. Dosage increases should be made in increments of 500 mg weekly or 850 mg every 
2 weeks, up to a total of 2000 mg per day, given in divided doses. Patients can also be titrated from 
500 mg twice a day to 850 mg twice a day after 2 weeks. For those patients requiring additional 
glycemic control, metformin hydrochloride may be given to a maximum daily dose of 2550 mg per 
day. Doses above 2000 mg may be better tolerated given three times a day with meals. 
If higher doses of metformin are required, metformin hydrochloride should be used at total daily 

doses up to 2550 mg administered in divided daily doses, as described above. 
Pediatrics – The usual starting dose of metformin hydrochloride is 500 mg twice a day, given with 

meals. Dosage increases should be made in increments of 500 mg weekly up to a maximum of 2000 
mg per day, given in divided doses. 

２．海外における臨床支援情報 
妊婦に関する海外情報（オーストラリア分類） 

本邦における使用上の注意の項の記載とオーストラリア分類とは異なる。 
（「Ⅷ．6．特定の背景を有する患者に関する注意」の項参照） 
 

 Drug Name Category 
オーストラリアの分類 metformin C 

（2021 年 4 月検索） 
参考：分類の概要 

オーストラリアの分類（An Australian categorization of risk of drug use in pregnancy） 
Category C： 

Drugs which, owing to their pharmacological effects, have caused or may be suspected of 
causing, harmful effects on the human fetus or neonate without causing malformations. 
These effects may be reversible. Accompanying texts should be consulted for further details. 
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ⅩⅢ．備考 
 

１．調剤・服薬支援に際して臨床判断を行うにあたっての参考情報 
本項の情報に関する注意 

本項には承認を受けていない品質に関する情報が含まれる。 
試験方法等が確立していない内容も含まれており、あくまでも記載されている試験方法で得られた結果

を事実として提示している。 
医療従事者が臨床適用を検討する上での参考情報であり、加工等の可否を示すものではない。 
（１）粉砕 

粉砕物の安定性試験 

 

メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT「日医工」 

粉砕物の安定性を室温・室内散光下の保存条件で検討した結果、性状は白色の粉末であり、含量は規格

内であった。 
 
検体作成：試験製剤を錠剤粉砕機（ラボミルサープラス）で粉砕した。 
試験実施期間：2012/1/31～2012/5/1 

 
● 粉砕物 室温・室内散光下（5.3～23.6℃、14～75%RH）［約 600Lx・シャーレをラップで覆う］ 

試験項目 
＜規格＞ 

ロット 
番号 

保存期間 
開始時 1 ヵ月 3 ヵ月 

性状 n=3 B060 白色の粉末 白色の粉末 白色の粉末 

含量（%）※ n=3 
＜95.0～105.0%＞ B060 99.8 99.4 100.2 

※：表示量に対する含有率（%） 
 

 

メトホルミン塩酸塩錠 500mgMT「日医工」 

メトホルミン塩酸塩錠 500mgMT「日医工」は、メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT「日医工」と素錠部

の有効成分及び添加物の組成比が等しいことから、粉砕後の安定性につきましてはメトホルミン塩酸塩

錠 250mgMT「日医工」の結果をご参照ください。 
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（２）崩壊・懸濁性及び経管投与チューブ通過性試験 
 

メトホルミン塩酸塩錠 250mgMT「日医工」 

１）試験方法 

［崩壊懸濁試験］ 

ディスペンサーのピストン部を抜き取り、検体 1 個をディスペンサー内に入れてピストンを戻し、約

55℃の温湯 20mL を吸い取った。ディスペンサーに蓋をして 5 分間放置後、ディスペンサーを手で

15 往復横転し、崩壊懸濁の状況を観察した。充分な崩壊が認められない場合は、更に 5 分間放置後、

同様の操作を行い、崩壊懸濁の状況を観察した。 
上記の操作で充分な崩壊懸濁が認められない場合は、検体 1 個を分包し、上から乳棒で数回軽く叩い

て検体を破壊し、同様の操作を行い、崩壊懸濁の状況を観察した。 
 

［通過性試験］ 
懸濁液の入ったディスペンサーを経管チューブに接続し、約 2～3mL/秒の速度で注入した。チューブ

は体内挿入端から約 3 分の 2 を水平にし、注入端をその約 30cm 上の高さに固定した。懸濁液を注入

後に適量の常水を注入してチューブ内を濯ぐとき、チューブ内に残存物が認められなければ通過性に

問題なしとした。 
 

２）試験結果 

 崩壊懸濁試験 通過性試験 
メトホルミン塩酸塩錠 
250mgMT「日医工」 

破壊した検体を用いて試験したとき 5 分で

崩壊せず 10 分以内に崩壊・懸濁した。 
8Fr.チューブを通過した。 

本試験は、「内服薬 経管投与ハンドブック（（株）じほう）」に準じて実施しました。 
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メトホルミン塩酸塩錠 500mgMT「日医工」 

１）試験方法 

［崩壊懸濁試験］ 
ディスペンサーのピストン部を抜き取り、検体 1 個をディスペンサー内に入れてピストンを戻し、約

55℃の温湯 20mL を吸い取った。ディスペンサーに蓋をして 5 分間放置後、ディスペンサーを手で

15 往復横転し、崩壊懸濁の状況を観察した。充分な崩壊が認められない場合は、更に 5 分間放置後、

同様の操作を行い、崩壊懸濁の状況を観察した。 
上記の操作で充分な崩壊懸濁が認められない場合は、検体 1 個を分包し、上から乳棒で数回軽く叩い

て検体を破壊し、同様の操作を行い、崩壊懸濁の状況を観察した。 
 
［通過性試験］ 

懸濁液の入ったディスペンサーを経管チューブに接続し、約 2～3mL/秒の速度で注入した。チューブ

は体内挿入端から約 3 分の 2 を水平にし、注入端をその約 30cm 上の高さに固定した。懸濁液を注入

後に適量の常水を注入してチューブ内を濯ぐとき、チューブ内に残存物が認められなければ通過性に

問題なしとした。 
 

２）試験結果 

 崩壊懸濁試験 通過性試験 
メトホルミン塩酸塩錠 
500mgMT「日医工」 

破壊した検体を用いて試験したとき 10分以

内に崩壊・懸濁しなかった。 
8Fr.チューブを通過した。 

［備考］ 
錠剤破壊後 10 分静置では錠剤の形状は保ったままで、崩壊は認められなかったが、ピストンで圧

をかけることで錠剤は崩壊し、8Fr.チューブを通過した。 
また、20mL で洗い込み後、ディスペンサー内にフィルムがわずかに残存した。 
 
本試験は、「内服薬 経管投与ハンドブック（（株）じほう）」に準じて実施しました。 
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２．その他の関連資料 
患者向け資材 
［成人用］ 

メトホルミン塩酸塩錠 MT「日医工」を服用されている方へ 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
［小児用］ 

メトホルミン塩酸塩錠 MT「日医工」を服用されているお子様と保護者の方へ 
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