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エスゾピクロン錠 1mg「明治」生物学的同等性

エスゾピクロン錠 1mg「明治」の生物学的同等性試験

薬物動態

5 6

エスゾピクロン錠1mg｢明治｣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」（平成24年2月
29日付薬食審査発0229第10号 別紙2）に基づき、エスゾピクロン錠3mg｢明治｣を標準製剤としたとき、溶出挙動
が同等と判断され、生物学的に同等とみなされました。

生物学的同等性試験（��������） エスゾピクロン錠1mg「明治」

準拠したガイドライン：「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」（平成24年2月29日付薬食審査発0229第10号 別紙2）

試験方法
試 験 液
条 件

：回転バスケット法 毎分100回転（試験液：①～④）、パドル法 毎分100回転（試験液：③）
：①pH1.2（日局溶出試験第1液）　②pH5.0（薄めたMcⅠlvaineの緩衝液）　③pH6.8（日局溶出試験第2液）　④水
：温度；37±0.5℃　試験液の量；900mL
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③pH6.8（100回転）
（日局第2液）（パドル法）

【溶出挙動における同等性】

③pH6.8（日局溶出試験第2液）

④水
③pH6.8（日局溶出試験第2液）
②pH5.0（薄めたMcⅠlvaineの緩衝液）
①pH1.2（日局溶出試験第1液）

試験液

回転バスケット法/
毎分100回転

試験法/回転数

バドル法/
毎分100回転

＊
判定基準

＊＊＊

＊＊＊＊
＊＊＊＊＊

エスゾピクロン錠3mg｢明治｣と標準製剤（錠剤、3mg）を、クロスオーバー法によりそれぞれ1錠（エスゾピクロンとして
3mg）健康成人男子に絶食単回経口投与して血漿中未変化体濃度を測定し、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ました1）。

生物学的同等性試験

注意：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ります。

準拠したガイドライン：「後発医薬品の生物学的同等性試験ガイドライン」（平成24年2月29日付薬食審査発0229第10号 別紙1）

1）エスゾピクロン錠3mg「明治」の生物学的同等性試験に関する資料（社内資料）

3mg錠投与時の血漿中エスゾピクロン濃度推移
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薬物動態パラメータ
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Cmax
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35.54±10.86

判定パラメータ

Tmax
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1.17±1.01

T1/2
（hr）

5.75±0.67

ルネスタ®錠3mg（標準製剤） 35 216.56±54.81 37.07±12.20 0.84±0.51 5.82±0.75

参考パラメータ
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エスゾピクロン錠1mg「明治」 エスゾピクロン錠3mg「明治」（標準製剤） 判定時点における同等性判定基準範囲
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エスゾピクロン錠 1mg「明治」生物学的同等性
薬物動態

5 6
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が同等と判断され、生物学的に同等とみなされました。
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有効成分に関する理化学的知見／製剤学的事項／取扱い上の注意

各製剤における加速試験の結果は以下の通りです。

性　状：
一般名：
化学名：

分子式：
分子量：
構造式：

エスゾピクロンは白色～淡黄色の粉末である。
エスゾピクロン　Eszopiclone
（5�）ー6（ー5ー Chloropyridinー 2ー yl）ー7ー oxoー 6,7ー dihydro-5�-pyrrolo［3,4ー�］pyrazinー5ー yl
4ーmethylpiperazineー1ー carboxylate
C17H17ClN6O3
388.81

O

O

O

H

N

N N

N

N

N

Cl

H3C

有効成分に関する理化学的知見

製剤学的事項

安定性試験
包装製品を用いた加速試験（40℃、相対湿度75％、6ヵ月）の結果、エスゾピクロン錠1mg「明治」、エスゾピクロン錠
2mg「明治」及びエスゾピクロン錠3mg「明治」は通常の市場流通下において3年間安定であることが推測されま
した5～7）。

規制区分：習慣性医薬品注1）、処方箋医薬品注2） 注1）注意－習慣性あり　注2）注意－医師等の処方箋により使用すること
貯　　法：室温保存
使用期限：3年（外箱等に最終年月表示）（安定性試験結果に基づく）

5）エスゾピクロン錠1mg｢明治｣の安定性に関する資料（社内資料）
6）エスゾピクロン錠2mg｢明治｣の安定性に関する資料（社内資料）
7）エスゾピクロン錠3mg｢明治｣の安定性に関する資料（社内資料）

5）エスゾピクロン錠1mg｢明治｣の安定性に関する資料（社内資料）
6）エスゾピクロン錠2mg｢明治｣の安定性に関する資料（社内資料）
7）エスゾピクロン錠3mg｢明治｣の安定性に関する資料（社内資料）

取扱い上の注意

＊1：パドル法、毎分50回転、pH2.0、45分
＊2：300錠包装にて評価

保存条件

40℃
75% RH

1mg錠

保存形態

PTP/アルミピロー（乾燥剤入）/紙箱

保存期間

6ヵ月

溶出率（％）＊1、純度試験

結果

変化なし

PTP/アルミピロー（乾燥剤なし）/紙箱 性状、確認試験・製剤均一性試験・純度試験、含量（％） 変化なし

PTP/アルミピロー（乾燥剤入）/紙箱 溶出率（％）＊1、純度試験 変化なし

PTP/アルミピロー（乾燥剤なし）/紙箱 性状、確認試験・製剤均一性試験・純度試験、含量（％） 変化なし

PTP/アルミピロー（乾燥剤入）/紙箱 溶出率（％）＊1、純度試験 変化なし

PTP/アルミピロー（乾燥剤なし）/紙箱 性状、確認試験・製剤均一性試験・純度試験、含量（％） 変化なし

ポリエチレン製容器（乾燥剤入）/紙箱 性状、溶出率（％）＊1, ＊2、確認試験・製剤均一性試験・
純度試験、含量（％） 変化なし

40℃
75% RH2mg錠 6ヵ月

40℃
75% RH3mg錠 6ヵ月

試験項目

【溶出挙動における同等性の判定基準】

【溶出挙動における類似性の判定基準】

f2関数の定義

f2 ＝ 50logf2の値は、次の式で表す。 100

1＋
n

i＝1

n

Σ（Ti－Ri）2 ただし、Ti及びRiはそれぞれ各時点における試験製剤及び
標準製剤の平均溶出率、nは平均溶出率を比較する時点の数
である。

＊

〈標準製剤が15分以内に平均85％以上溶出する場合〉
試験製剤が15分以内に平均85％以上溶出するか、又は15分に
おける試験製剤の平均溶出率が標準製剤の平均溶出率±10％
の範囲にある。

判定基準
（1）平均溶出率

最終比較時点における試験製剤の個々の溶出率について、標準
製剤の平均溶出率が85％以上に達するとき、試験製剤の平均溶出
率±15％の範囲を超えるものが12個中1個以下で、±25％の範囲
を超えるものがない。

＊＊＊

〈標準製剤が15～30分に平均85％以上溶出する場合〉
標準製剤の平均溶出率が約60％及び85％となる適当な2時点に
おいて、試験製剤の平均溶出率が標準製剤の平均溶出率±10％
の範囲にあるか、又はf2関数の値が50以上である。

最終比較時点における試験製剤の個々の溶出率について、標準
製剤の平均溶出率が85％以上に達するとき、試験製剤の平均溶出
率±15％の範囲を超えるものが12個中1個以下で、±25％の範囲
を超えるものがない。

＊＊

〈標準製剤が15～30分に平均85％以上溶出する場合〉
標準製剤の平均溶出率が約60％及び85％となる適当な2時点に
おいて、試験製剤の平均溶出率が標準製剤の平均溶出率±10％
の範囲にあるか、又はf2関数の値が50以上である。

最終比較時点における試験製剤の個々の溶出率について、標準
製剤の平均溶出率が50％以上に達し85％に達しないとき、試験
製剤の平均溶出率±12％の範囲を超えるものが12個中1個以下
で、±20％の範囲を超えるものがない。

＊＊＊＊

〈標準製剤が30分以内に平均85％以上溶出しない場合〉
規定された試験時間において標準製剤の平均溶出率が50％以上
に達し85％に達しないとき、標準製剤が規定された試験時間に
おける平均溶出率の1/2の平均溶出率を示す適当な時点、及び規定
された試験時間において、試験製剤の平均溶出率が標準製剤の
平均溶出率±8％の範囲にあるか、又はf2関数の値が55以上で
ある。

最終比較時点における試験製剤の個々の溶出率について、標準
製剤の平均溶出率が50％以上に達し85％に達しないとき、試験
製剤の平均溶出率±12％の範囲を超えるものが12個中1個以下
で、±20％の範囲を超えるものがない。

＊＊＊＊＊

〈標準製剤が30分以内に平均85％以上溶出しない場合〉
規定された試験時間において標準製剤の平均溶出率が85％以上
となるとき、標準製剤の平均溶出率が40％及び85％付近の適当
な2時点において、試験製剤の平均溶出率が標準製剤の平均溶出
率±10％の範囲にあるか、又はf2関数の値は50以上である。

最終比較時点における試験製剤の個々の溶出率について、標準
製剤の平均溶出率が50％以上に達し85％に達しないとき、試験
製剤の平均溶出率±12％の範囲を超えるものが12個中1個以下
で、±20％の範囲を超えるものがない。

（2）個々の溶出率

＊
〈標準製剤が15分以内に平均85％以上溶出する場合〉
試験製剤が15分以内に平均85％以上溶出するか、又は15分における試験製剤の平均溶出率が標準製剤の平均溶出率±15％の範囲
にある。

＊＊
〈標準製剤が15～30分に平均85％以上溶出する場合〉
標準製剤の平均溶出率が60％及び85％付近となる適当な2時点において、試験製剤の平均溶出率が標準製剤の平均溶出率±15％の
範囲にあるか、又はf2関数の値が42以上である。

＊＊＊
〈標準製剤が30分以内に平均85％以上溶出しない場合〉
規定された試験時間において標準製剤の平均溶出率が85％以上となるとき、標準製剤の平均溶出率が40％及び85％付近の適当な
2時点において、試験製剤の平均溶出率が標準製剤の平均溶出率±15％の範囲にあるか、又はf2関数の値は42以上である。

＊＊＊＊

〈標準製剤が30分以内に平均85％以上溶出しない場合〉
規定された試験時間において標準製剤の平均溶出率が50％以上85％に達しないとき、標準製剤が規定された試験時間における平均
溶出率の1/2の平均溶出率を示す適当な時点、及び規定された試験時間において試験製剤の平均溶出率が標準製剤の平均溶出率±
12％の範囲にあるか、又はf2関数の値が46以上である。

判定基準
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有効成分に関する理化学的知見／製剤学的事項／取扱い上の注意

各製剤における加速試験の結果は以下の通りです。

性　状：
一般名：
化学名：

分子式：
分子量：
構造式：

エスゾピクロンは白色～淡黄色の粉末である。
エスゾピクロン　Eszopiclone
（5�）ー6（ー5ー Chloropyridinー 2ー yl）ー7ー oxoー 6,7ー dihydro-5�-pyrrolo［3,4ー�］pyrazinー5ー yl
4ーmethylpiperazineー1ー carboxylate
C17H17ClN6O3
388.81

O

O

O

H

N

N N

N

N

N

Cl

H3C

有効成分に関する理化学的知見

製剤学的事項

安定性試験
包装製品を用いた加速試験（40℃、相対湿度75％、6ヵ月）の結果、エスゾピクロン錠1mg「明治」、エスゾピクロン錠
2mg「明治」及びエスゾピクロン錠3mg「明治」は通常の市場流通下において3年間安定であることが推測されま
した5～7）。

規制区分：習慣性医薬品注1）、処方箋医薬品注2） 注1）注意－習慣性あり　注2）注意－医師等の処方箋により使用すること
貯　　法：室温保存
使用期限：3年（外箱等に最終年月表示）（安定性試験結果に基づく）

5）エスゾピクロン錠1mg｢明治｣の安定性に関する資料（社内資料）
6）エスゾピクロン錠2mg｢明治｣の安定性に関する資料（社内資料）
7）エスゾピクロン錠3mg｢明治｣の安定性に関する資料（社内資料）

5）エスゾピクロン錠1mg｢明治｣の安定性に関する資料（社内資料）
6）エスゾピクロン錠2mg｢明治｣の安定性に関する資料（社内資料）
7）エスゾピクロン錠3mg｢明治｣の安定性に関する資料（社内資料）

取扱い上の注意

＊1：パドル法、毎分50回転、pH2.0、45分
＊2：300錠包装にて評価

保存条件

40℃
75% RH

1mg錠

保存形態

PTP/アルミピロー（乾燥剤入）/紙箱

保存期間

6ヵ月

溶出率（％）＊1、純度試験

結果

変化なし

PTP/アルミピロー（乾燥剤なし）/紙箱 性状、確認試験・製剤均一性試験・純度試験、含量（％） 変化なし

PTP/アルミピロー（乾燥剤入）/紙箱 溶出率（％）＊1、純度試験 変化なし

PTP/アルミピロー（乾燥剤なし）/紙箱 性状、確認試験・製剤均一性試験・純度試験、含量（％） 変化なし

PTP/アルミピロー（乾燥剤入）/紙箱 溶出率（％）＊1、純度試験 変化なし

PTP/アルミピロー（乾燥剤なし）/紙箱 性状、確認試験・製剤均一性試験・純度試験、含量（％） 変化なし

ポリエチレン製容器（乾燥剤入）/紙箱 性状、溶出率（％）＊1, ＊2、確認試験・製剤均一性試験・
純度試験、含量（％） 変化なし

40℃
75% RH2mg錠 6ヵ月

40℃
75% RH3mg錠 6ヵ月

試験項目

【溶出挙動における同等性の判定基準】

【溶出挙動における類似性の判定基準】

f2関数の定義

f2 ＝ 50logf2の値は、次の式で表す。 100

1＋
n

i＝1

n

Σ（Ti－Ri）2 ただし、Ti及びRiはそれぞれ各時点における試験製剤及び
標準製剤の平均溶出率、nは平均溶出率を比較する時点の数
である。

＊

〈標準製剤が15分以内に平均85％以上溶出する場合〉
試験製剤が15分以内に平均85％以上溶出するか、又は15分に
おける試験製剤の平均溶出率が標準製剤の平均溶出率±10％
の範囲にある。

判定基準
（1）平均溶出率

最終比較時点における試験製剤の個々の溶出率について、標準
製剤の平均溶出率が85％以上に達するとき、試験製剤の平均溶出
率±15％の範囲を超えるものが12個中1個以下で、±25％の範囲
を超えるものがない。

＊＊＊

〈標準製剤が15～30分に平均85％以上溶出する場合〉
標準製剤の平均溶出率が約60％及び85％となる適当な2時点に
おいて、試験製剤の平均溶出率が標準製剤の平均溶出率±10％
の範囲にあるか、又はf2関数の値が50以上である。

最終比較時点における試験製剤の個々の溶出率について、標準
製剤の平均溶出率が85％以上に達するとき、試験製剤の平均溶出
率±15％の範囲を超えるものが12個中1個以下で、±25％の範囲
を超えるものがない。

＊＊

〈標準製剤が15～30分に平均85％以上溶出する場合〉
標準製剤の平均溶出率が約60％及び85％となる適当な2時点に
おいて、試験製剤の平均溶出率が標準製剤の平均溶出率±10％
の範囲にあるか、又はf2関数の値が50以上である。

最終比較時点における試験製剤の個々の溶出率について、標準
製剤の平均溶出率が50％以上に達し85％に達しないとき、試験
製剤の平均溶出率±12％の範囲を超えるものが12個中1個以下
で、±20％の範囲を超えるものがない。

＊＊＊＊

〈標準製剤が30分以内に平均85％以上溶出しない場合〉
規定された試験時間において標準製剤の平均溶出率が50％以上
に達し85％に達しないとき、標準製剤が規定された試験時間に
おける平均溶出率の1/2の平均溶出率を示す適当な時点、及び規定
された試験時間において、試験製剤の平均溶出率が標準製剤の
平均溶出率±8％の範囲にあるか、又はf2関数の値が55以上で
ある。

最終比較時点における試験製剤の個々の溶出率について、標準
製剤の平均溶出率が50％以上に達し85％に達しないとき、試験
製剤の平均溶出率±12％の範囲を超えるものが12個中1個以下
で、±20％の範囲を超えるものがない。

＊＊＊＊＊

〈標準製剤が30分以内に平均85％以上溶出しない場合〉
規定された試験時間において標準製剤の平均溶出率が85％以上
となるとき、標準製剤の平均溶出率が40％及び85％付近の適当
な2時点において、試験製剤の平均溶出率が標準製剤の平均溶出
率±10％の範囲にあるか、又はf2関数の値は50以上である。

最終比較時点における試験製剤の個々の溶出率について、標準
製剤の平均溶出率が50％以上に達し85％に達しないとき、試験
製剤の平均溶出率±12％の範囲を超えるものが12個中1個以下
で、±20％の範囲を超えるものがない。

（2）個々の溶出率

＊
〈標準製剤が15分以内に平均85％以上溶出する場合〉
試験製剤が15分以内に平均85％以上溶出するか、又は15分における試験製剤の平均溶出率が標準製剤の平均溶出率±15％の範囲
にある。

＊＊
〈標準製剤が15～30分に平均85％以上溶出する場合〉
標準製剤の平均溶出率が60％及び85％付近となる適当な2時点において、試験製剤の平均溶出率が標準製剤の平均溶出率±15％の
範囲にあるか、又はf2関数の値が42以上である。

＊＊＊
〈標準製剤が30分以内に平均85％以上溶出しない場合〉
規定された試験時間において標準製剤の平均溶出率が85％以上となるとき、標準製剤の平均溶出率が40％及び85％付近の適当な
2時点において、試験製剤の平均溶出率が標準製剤の平均溶出率±15％の範囲にあるか、又はf2関数の値は42以上である。

＊＊＊＊

〈標準製剤が30分以内に平均85％以上溶出しない場合〉
規定された試験時間において標準製剤の平均溶出率が50％以上85％に達しないとき、標準製剤が規定された試験時間における平均
溶出率の1/2の平均溶出率を示す適当な時点、及び規定された試験時間において試験製剤の平均溶出率が標準製剤の平均溶出率±
12％の範囲にあるか、又はf2関数の値が46以上である。

判定基準


