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2. 禁忌（次の患者には投与しないこと）
2.1 本剤及び他のβ遮断剤の成分に対し過敏症の既往歴の

ある患者
2.2 糖尿病性ケトアシドーシス、代謝性アシドーシスのあ

る患者［アシドーシスによる心筋収縮力の抑制を増強す
るおそれがある。］
2.3 洞性徐脈、房室ブロック（Ⅱ、Ⅲ度）、洞房ブロック、

洞不全症候群のある患者［これらの症状が悪化するおそ
れがある。］
2.4 心原性ショックの患者［心機能を抑制し、症状が悪化

するおそれがある。］
2.5 肺高血圧による右心不全のある患者［心機能を抑制し、

症状が悪化するおそれがある。］
2.6 うっ血性心不全のある患者［心機能を抑制し、症状が

悪化するおそれがある。］
2.7 未治療の褐色細胞腫又はパラガングリオーマの患者
［7.2、9.1.10 参照］

3. 組成・性状
3.1 組成

販売名 ブレビブロック注 100mg

有効成分 1バイアル（10mL）中
エスモロール塩酸塩　100mg

添加剤
1バイアル（10mL）中
酢酸ナトリウム水和物28mg、氷酢酸5.46mg、
pH調節剤

3.2 製剤の性状
販売名 ブレビブロック注 100mg
剤形 水性注射剤（無色バイアル）

性状 無色～微黄色澄明の液で、わずかに酢酸のにお
いがある。

pH 4.5～5.5
浸透圧比 約0.4（生理食塩液に対する比）

4. 効能又は効果
手術時の上室性頻脈性不整脈に対する緊急処置

5. 効能又は効果に関連する注意
洞性頻脈においては、その原因検索及びその除去が重要で
あることに十分留意するとともに、本剤の効果が心拍数の
減少であることを踏まえて、本剤は緊急処置として必要に
応じて使用すること。［8.1 参照］

6. 用法及び用量
通常、成人には1回0.1mL/kg（塩酸エスモロールとして
1mg/kg）を30秒間で心電図の連続監視下に静脈内に投与す
る。なお、年齢、症状により適宜減量する。引き続き持続
投与を行う場合は、0.9mL/kg/時（150μg/kg/分）の投与
速度で持続静脈内投与を開始し、適宜投与速度を調節し、
目標とする心拍数を維持する。なお、持続投与は、年齢、
症状により適宜低用量から開始する。

7. 用法及び用量に関連する注意
7.1 本剤の単回投与により効果を認めたものの、その後頻脈

が再発し、再投与が必要な場合には、少なくとも5分間の投
与間隔を置くこと。［16.1.1、17.1.2 参照］

7.2 褐色細胞腫又はパラガングリオーマの患者に投与する場
合には、α遮断剤で初期治療を行った後に本剤を投与し、
常にα遮断剤を投与すること。［2.7、9.1.10 参照］
7.3 国内臨床試験において、本剤150μg/kg/分を超える速度

に増量することによる有効性の増強は証明されておらず、
国内臨床試験において、本剤300μg/kg/分を超える速度で
の投与経験はないことを踏まえ、用量調節に当たっては、
心拍数、血圧等の変化に十分注意すること。

8. 重要な基本的注意
8.1 洞性頻脈に対して本剤を投与する場合は、心筋虚血の発

生及びその悪化のリスクを有する患者における心筋酸素需
給バランスの維持等、頻脈処置の必要性を十分考慮し、患
者の基礎疾患や合併症の内容、手術内容及びRate Pressure 
Product（RPP）等より、心拍数の上昇を抑える必要がある
場合にのみ適用を考慮すること。［5. 参照］
8.2 頻脈による心筋虚血の発生及びその悪化のリスクが通常

の手術患者より高い冠動脈バイパス術施行患者等では、
RPPが高くない場合（12000以下）でも本剤を必要とするこ
とがある。
8.3 本剤による心拍数の上昇の抑制は、心筋虚血の発生及び

その悪化のリスクを軽減することが期待できると考えられ
るが、海外では本剤使用にもかかわらず心筋虚血の重篤例
が報告されている。また国内でもCK-MB（CPK-MB）の上
昇例が認められており、心電図や経食道心エコーなどによ
り患者状態を慎重に観察すること。
8.4 本剤の投与は心電図による監視、血圧の測定などの心機

能検査を行いながら慎重に行うこと。
8.5 心不全の徴候又は症状が見られた場合は本剤を直ちに中

止し、適切な処置を行うこと。［11.1.1、13.2.3 参照］
8.6 本剤は緊急処置を要する場合に必要な期間のみの投与に

とどめること。患者の状態を十分観察し、緊急治療の必要
性がなくなった場合は、漫然と継続投与しないこと。
8.7 持続投与を行う場合、単回投与に比べて低血圧及び徐脈

の発現頻度が増加することから、患者状態を慎重に観察す
ること。
8.8 気管挿管時頻脈に対して本剤を使用する場合、血圧の低

下を来しやすいため、患者の麻酔状態や循環動態を十分に
観察すること。

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 低血圧症の患者

心機能を抑制し、症状が悪化するおそれがある。
9.1.2 左室収縮機能障害のある患者

心機能を抑制し、症状が悪化するおそれがある。
9.1.3 気管支喘息、気管支痙攣のおそれのある患者

観察を十分に行い、慎重に投与すること。症状を引き起こ
すおそれがある。［11.1.3 参照］
9.1.4 異型狭心症の患者

症状が悪化するおそれがある。
9.1.5 低血糖症、コントロール不十分な糖尿病、長期間絶食
状態の患者
低血糖からの回復が遷延するおそれがある。
9.1.6 重篤な血液疾患の患者

薬物の代謝・排泄が影響を受けるおそれがある。
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9.1.7 末梢循環障害のある患者（レイノー症候群、間欠性跛
行症等）
末梢循環障害が増悪するおそれがある。
9.1.8 房室ブロック（Ⅰ度）のある患者

房室伝導時間が延長し、症状が悪化するおそれがある。
9.1.9 出血量の多い患者、脱水症状のある患者、血液透析を
行っている患者
本剤投与により血圧低下を来すおそれがある。［11.1.5 参
照］
9.1.10 褐色細胞腫又はパラガングリオーマの患者

他のβ遮断剤投与により急激に血圧が上昇したとの報告が
ある。［2.7、7.2 参照］
9.2 腎機能障害患者
9.2.1 重篤な腎機能障害のある患者

薬物の代謝・排泄が影響を受けるおそれがある。
9.5 妊婦

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。妊娠末期又は陣痛ないし分娩時に本剤を使用すると、
胎児の徐脈を引き起こしたとの報告がある。また、動物実
験（ヒツジ）において胎児移行率は低かったが、胎児の心
拍数を低下させたとの報告がある。高用量持続投与時の血
中代謝物濃度において子宮平滑筋のオキシトシン収縮を抑
制する可能性も示唆されている（ラット）。
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。
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

次の点に注意し、少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。
・一般に過度の血圧降下、高度の徐脈が起きた場合には脳梗

塞等が起こるおそれがある。
・エスモロール塩酸塩の消失半減期の延長がみられることが

ある。
・生理機能が低下していることが多く、本剤の作用が強く発

現するおそれがある。

10. 相互作用
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
麻酔剤

セボフルラン
プロポフォール
フェンタニル等

過剰の交感神経抑制
を来すおそれがある
ので、注意するこ
と。

相互に作用（交感
神経抑制作用）を
増強させる。

筋弛緩剤
スキサメトニウ
ム等

脱分極性筋弛緩剤の
筋弛緩作用時間を延
長することがあるの
で、注意すること。

本剤はスキサメト
ニウムの筋弛緩作
用時間を延長した
との報告がある。

交感神経系抑制剤 交感神経系の過剰の
抑制（徐脈、心不全
等）を来すことがあ
るので、減量するな
ど注意すること。

相互に作用（交感
神経抑制作用）を
増強させる。

カルシウム拮抗剤
ベラパミル
ジルチアゼム
ニフェジピン等

低血圧、徐脈、房室
ブロック等の伝導障
害、心不全が発現す
るおそれがあるの
で、減量するなど注
意すること。

相互に作用（心収
縮力や刺激伝導系
の抑制作用、降圧
作用等）を増強さ
せる。

降圧作用を有する
他の薬剤

ニトロプルシド
ナトリウム等

降圧作用を増強する
ことがあるので、減
量するなど適切な処
置を行うこと。

相互に降圧作用を
増強させる。

モルヒネ 本剤の作用が増強す
る可能性があるの
で、注意すること。

モルヒネは本剤の
全血中濃度を上昇
させたとの報告が
ある。

薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子
血糖降下剤

インスリン
アセトヘキサミ
ド等

血糖降下作用が増強
されることがあるの
で、減量するなど注
意すること。

血糖値が低下する
とカテコールアミ
ンが副腎から分泌
され、肝でのグリ
コーゲンの分解を
促し、血糖値を上
昇 さ せ る 。 こ の
時、肝臓のβ受容
体が遮断されてい
ると、カテコール
アミンによる血糖
上昇作用が抑えら
れ、血糖降下作用
を増強させる可能
性がある。

クラスⅠ抗不整脈
剤

ジソピラミド
プロカインアミ
ド等

アナモレリン塩酸
塩

過度の心機能抑制
（徐脈、心停止等）
があらわれることが
あるので、減量する
など注意すること。

相互に作用（心機
能抑制作用）を増
強させる。

ジギタリス製剤 房室伝導時間が延長
し、徐脈、房室ブ
ロック等が発現する
ことがあるので注意
すること。

相互に作用（心刺
激伝導抑制作用）
を増強させる。

交感神経作動薬
アドレナリン等

相互の薬剤の効果が
減弱する。また血管
収縮、血圧上昇、徐
脈を来すことがある
ので注意すること。

β遮断剤により末
梢血管のβ受容体
が遮断された状態
でアドレナリン等
の交感神経作動薬
が投与されるとα
受容体を介する血
管収縮作用だけが
あらわれる。副交
感神経の反射によ
る徐脈を来す可能
性がある。

コリンエステラー
ゼ阻害剤

ネオスチグミン
ジスチグミン臭
化物
エドロホニウム
塩化物等

本剤の代謝を阻害
し、作用が増強及び
作用時間が延長する
おそれがあるので、
減量するなど慎重に
投与すること。

本剤はエステラー
ゼで代謝されるた
め、これらの薬剤
との併用により本
剤の作用が増強及
び作用時間が延長
す る お そ れ が あ
る。

クロニジン塩酸塩
グアナベンズ酢酸
塩

クロニジン塩酸塩又
はグアナベンズ酢酸
塩投与中止後のリバ
ウンド現象（血圧上
昇）を増強する可能
性がある。手術前数
日以内にこれらの薬
剤を投与中止した場
合には、本剤の投与
を慎重に行うこと。

クロニジン塩酸塩
を中止すると、血
中カテコールアミ
ンが上昇し、血圧
上昇を来す。β遮
断 剤 を 投 与 す る
と、カテコールア
ミンによるα刺激
作 用 が 優 位 に な
り、血管収縮がさ
らに増強されるお
それがある。
グアナベンズ酢酸
塩も作用機序から
同様な反応が予想
される。

パシレオチドパモ
酸塩

併用すると重度の徐
脈や心ブロックが認
められるおそれがあ
るので、注意するこ
と。

いずれも徐脈や心
ブロックを引き起
こ す お そ れ が あ
る。
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薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子
フィンゴリモド塩
酸塩

フィンゴリモド塩酸
塩の投与開始時に併
用すると重度の徐脈
や心ブロックが認め
られることがあるの
で、注意すること。

いずれも徐脈や心
ブロックを引き起
こ す お そ れ が あ
る。

セリチニブ 徐脈を起こすおそれ
があるので、可能な
限り併用しないこ
と。

いずれも徐脈を起
こ す お そ れ が あ
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使用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 心不全、末梢性虚血（いずれも頻度不明）
［8.5、13.2.3 参照］
11.1.2 心停止、高度徐脈、房室ブロック（いずれも頻度不明）
11.1.3 気管支痙攣、呼吸困難、喘鳴（いずれも頻度不明）

必要に応じてβ2作動薬を用いるなど適切な処置を行うこと。
［9.1.3 参照］
11.1.4 痙攣発作、血栓性静脈炎、肺水腫（いずれも頻度不明）
11.1.5 低血圧（23.7%）
［9.1.9 参照］
11.2 その他の副作用

1～5%未満 1%未満 頻度不明
循環器 徐脈 ST低下、心

室性期外収縮
蒼白、潮紅、胸痛、
失神

精神神経系 味覚障害、めまい、
傾眠、錯乱、頭痛、
激越、感覚障害、抑
うつ、思考異常、不
安、ふらつき感、言
語障害

呼吸器 鼻閉、ラ音
消化器 悪心、嘔吐、消化不

良 、 食 欲 不 振 、 便
秘、口渇、腹痛

適用部位 血管外漏出による皮
膚壊死、炎症・硬結
等の注射部位反応、
浮腫、紅斑、皮膚変
色、灼熱感

その他 疲労、尿閉、視覚異
常、骨痛、悪寒、発
熱、無力症

13. 過量投与
13.1 症状

本剤の過剰投与により予想される症状は、過度の徐脈、気
管支痙攣、心不全、低血圧等がある。
なお、国内未承認の高濃度製剤（エスモロール塩酸塩
2500mg含有10mLアンプル）において、希釈の誤りによる
過剰投与により心停止を起こしたり、心蘇生後に心筋梗塞
を生じたとの報告がある。
13.2 処置

直ちに本剤の投与を中止し、必要に応じて次のような処置
を行う。
13.2.1 過度の徐脈

アトロピン（1～2mg）を静注し、更に必要に応じてβ1作動
薬であるドブタミン（毎分2.5～10μg/kgを静注）を投与す
る。他のβ遮断剤では、グルカゴン（10mgを静注）が有効
であったとの報告がある。
13.2.2 気管支痙攣

高用量のβ2作動薬（静注及び吸入-患者の反応に応じて投与
量を増減）により消失させることができる。アミノフィリ
ン（静注）、イプラトロピウム（吸入）も考慮すること。他
のβ遮断剤では、グルカゴン（1～2mgを静注）が気管支拡
張を促すとの報告がある。重度である場合には、酸素又は

人工換気が必要である（全身麻酔の場合は、必要に応じ、
吸入酸素濃度の増加、揮発性吸入麻酔薬の吸入濃度の増加
を行う）。
13.2.3 心不全

利尿剤、血管拡張剤及び補液による処置を行い、必要に応
じ強心剤の静脈内投与を行う。不十分な心収縮に起因する
ショックには、ドパミン、ドブタミン、コルホルシンダロ
パート、ミルリノン又はアムリノンの静脈内投与を考慮す
る。［8.5、11.1.1 参照］
13.2.4 低血圧

輸液と昇圧剤（アドレナリン、ドパミン塩酸塩等のカテ
コールアミン）の両剤又は一方の静脈内投与を行う。

14. 適用上の注意
14.1 薬剤投与時の注意
14.1.1 点滴静注において皮膚の湿潤や血管外漏出による皮膚

の落屑や壊死が起きることが報告されているので、点滴の
側管を利用するなど、薬液が血管外に漏れないように慎重
に投与すること。
14.1.2 本剤を持続投与するにあたっては、投与速度の調節可

能な注入器具（シリンジポンプ等）を使用すること。

15. その他の注意
15.1 臨床使用に基づく情報
15.1.1 β遮断剤服用中の患者では、他の薬剤によるアナフィ

ラキシーがより重篤になることがあり、また、通常用量の
アドレナリンによる治療に抵抗性を示したとの報告がある。
15.1.2 他のβ遮断剤の投与により血清クレアチンホスホキ

ナーゼ値の上昇がみられたとの報告がある。

16. 薬物動態
16.1 血中濃度
16.1.1 単回投与
〈健康成人〉

健康成人6例にエスモロール塩酸塩を1000μg/kgの用量で30
秒間かけて単回静脈内投与したとき、全血中未変化体は3.6
分の半減期で消失し、AUCは3.8μg・min/mL、クリアラ
ンスは243mL/min/kg、分布容積は1320mL/kgであった

（表1）。
代謝物であるASL-8123は投与後100分で最高全血中濃度を
示し、約3.5時間の半減期で消失した1）。
表1

Cmax 
（μg/mL）

AUC 
（μg・min/mL）

t1/2 
（min）

CL 
（mL/min/kg）

Vd 
（mL/kg）

1.83±0.87 3.8±0.8 3.58±1.03 243.4±61.1 1320.3±696.3
（平均±標準偏差）

〈手術患者〉
手術患者にエスモロール塩酸塩を1000μg/kgの用量で30秒
間かけて単回静脈内投与したとき、投与後初期の全血中未
変化体濃度は健康成人と比較して高かった（表2）2）。
表2

対象 投与量
（μg/kg）

測定時期（投与終了時）
1分 2分 15分

健康成人1） 1000 1.01±1.21 0.65±0.58 0.01±0.01
手術患者 1000 3.49±1.90 0.59±0.32 0.05±0.04

（平均±標準偏差）（単位：μg/mL）
〈繰り返し投与のシミュレーション〉

健康成人にエスモロール塩酸塩を1000μg/kgの用量で30秒
間かけて単回静脈内投与したときの2コンパートメントモデ
ル解析による全血中未変化体薬物動態パラメータを用いた5

＊

＊



品 名 ブレビブロック注（新記載要領） 制作日 MC

2023.10.13 E
本コード  校 作業者印 AC

仮コード 0633A06151541 三校 佐
野

色
調

スミ トラップ
（ ）
角度

u71g2 APP.TB

裏 天

29
7.
0

210.0

（4）

分間隔の繰り返し投与のシミュレーションでは、繰り返し
投与による未変化体濃度の上昇は認められなかった3）。［7.1 
参照］
16.1.2 持続投与
〈健康成人〉

健康成人にエスモロール塩酸塩を25、50、100及び200μg/
kg/分で1時間持続静脈内投与したとき（各用量6例）、全血
中未変化体濃度（平均±標準偏差）は、それぞれ0.14±
0.06、0.17±0.14、0.56±0.23及び1.07±0.47μg/mLで
あった4）。

〈手術患者〉
手術患者にエスモロール塩酸塩を150μg/kg/分（13例）及
び300μg/kg/分（9例）で1時間持続投与したときの投与終
了時における全血中未変化体濃度（平均±標準偏差）はそ
れぞれ2.09±0.87μg/mL及び3.03±1.56μg/mLであった5）。
16.4 代謝

エスモロール塩酸塩は血球中エステラーゼにより代謝（加
水分解）される1）。
16.5 排泄

健康成人6例にエスモロール塩酸塩を1000μg/kgの用量で30
秒間かけて単回静脈内投与した場合、投与後24時間までに
未変化体としては1%以下、代謝物であるASL-8123は約80%
が尿中に排泄された1）。
16.6 特定の背景を有する患者
16.6.1 腎機能障害患者

血液透析又は腹膜透析患者12例にエスモロール塩酸塩を150
μg/kg/分の投与量で4時間静脈内持続投与したとき、全血
中のASL-8123の半減期が約10倍に延長し、尿中への排泄が
遅延した6）（外国人データ）。
16.6.2 肝機能障害患者

肝障害患者9例にエスモロール塩酸塩を200μg/kg/分の投与
量で4時間静脈内持続投与したとき、未変化体及び代謝物の
全血中薬物動態には影響はなかった7）（外国人データ）。
16.6.3 高齢者

高齢者（70～76歳、6例）にエスモロール塩酸塩を1000μg/
kgの用量で30秒間かけて単回静脈内投与したとき、健康成
人と比較して未変化体のクリアランスが低下した（表3）1）。
表3

Cmax 
（μg/mL）

AUC 
（μg・min/mL）

t1/2 
（min）

CL 
（mL/min/kg）

Vd 
（mL/kg）

5.11±2.50 7.6±2.6 10.8±10.7 135.1±69.6 2010.5±2009.4
（平均±標準偏差）

16.7 薬物相互作用
健康成人にエスモロール塩酸塩（300μg/kg/分）とモルヒ
ネ（3mg）を併用（10例）したとき、未変化体の定常状態
での全血中濃度は単独投与時と比較して46%上昇した。ジゴ
キシンとの併用（12例）では、ジゴキシンの血清中濃度は
単独投与時と比較して9.6～19.2%上昇したが、未変化体の
定常状態での全血中濃度の有意な上昇は認められず、また、
ワルファリンとの併用では、ワルファリンの血漿中及び未
変化体の定常状態での全血中濃度の有意な上昇は認められ
なかった8）（外国人データ）。

17. 臨床成績
17.1 有効性及び安全性に関する試験
17.1.1 国内第Ⅲ相比較試験

麻酔時に頻脈を発現した患者13例に、エスモロール塩酸塩
1000μg/kgを二重盲検下で急速静脈内投与したときの有効
率（15%以上の徐拍化）は100%であった。副作用は、低血
圧が15.4%（2/13例）にみられた9）。
17.1.2 国内第Ⅲ相試験①

麻酔時に頻脈を発現した患者92例に、エスモロール塩酸塩
1000μg/kgを非盲検下で急速静脈内投与したときの有効率

（15%以上の徐拍化）は95.6%であり、うち、心房細動1例の
徐拍率は22.0%であった。また、9例においては20分～34分
の投与間隔で再発した頻脈に対して再投与され、有効率は2
回目投与で88.9%（8/9例）、3回目投与で100%（3/3例）、4
回目投与で100%（1/1例）であった。副作用は、低血圧が
17.4%（16/92例）にみられた10）。［7.1 参照］
17.1.3 国内第Ⅲ相試験②

冠動脈バイパス術時に頻脈を発現した患者20例に、エスモ
ロール塩酸塩1000μg/kgを非盲検下で急速静脈内投与した
ときの有効率（15%以上の徐拍化）は60.0%であった。副作
用は、低血圧が15.0%（3/20例）にみられた11）。
17.1.4 国内第Ⅲ相試験（持続投与）

手術時に上室性頻脈性不整脈を発現した患者40例に、エス
モロール塩酸塩1000μg/kgの急速静脈内投与後に引き続き
持続投与を行う非盲検試験を実施し、有効性評価が行われ
た30例（洞性頻脈21例、心房細動8例、心房粗動1例）の有
効率（15%以上の徐拍化）は83.3%であった。副作用は
57.5%（23/40例）にみられ、主な副作用は低血圧が50.0%

（20/40例）であった5）。
17.1.5 海外臨床試験

手術時の頻脈処置を目的とした臨床試験（二重盲検又は非
盲検）において、75及び100mg投与時の有効率（15%以上の
徐拍化を認めた症例の割合）は84.9%（73/86例）であった12）。

18. 薬効薬理
18.1 作用機序

主に心臓に存在するβ1受容体に作用し、交感神経終末及び
副腎髄質より遊離されるノルアドレナリン及びアドレナリ
ンによる心拍数増加作用に拮抗することで抗不整脈作用を
発現する13），14）。
18.2 β受容体遮断作用
18.2.1 モルモット摘出右心房（β1受容体標本）及び摘出気管
（β2受容体標本）並びにラット心臓膜画分標本（β1受容体
標本）及び肺膜画分標本（β2受容体標本）を用いて、エス
モロール塩酸塩のβ遮断作用の選択性を検討した結果、モ
ルモット標本及びラット標本のそれぞれのβ1/β2比は44.67

（pA2値としてβ1、β2それぞれ6.82、5.18）及び2.23（Ki値
としてβ1、β2それぞれ5.17、11.50μmol/L）であり、β1

受容体選択性を示した15）。また、プロプラノロール塩酸塩
ではそれぞれのβ1/β2比は0.29（pA2値としてβ1、β2それ
ぞれ8.85、9.38）及び0.37（Ki値としてβ1、β2それぞれ
4.03、1.47nmol/L）、メトプロロール酒石酸塩では12.64

（pA2値としてβ1、β2それぞれ8.04、6.93）及び1.07（Ki値
としてβ1、β2それぞれ1.04、1.11μmol/L）であった15）。
18.2.2 ペントバルビタール麻酔下のイヌを用いたイソプロテ

レノールによる心拍数増加作用及び右心室収縮力増加に対
して、エスモロール塩酸塩は抑制作用を示し（β受容体遮
断作用）、30～300μg/kg/分を持続静脈内投与したときのそ
れぞれのpA2値は7.19±0.03及び7.46±0.10であった15）。ま
た、10～100μg/kg/分の持続静脈内投与中止後にイソプロ
テレノールによる心拍数増加作用の抑制から50%回復するの
に要した時間は、エスモロール塩酸塩では11.3～11.8分で
あり、プロプラノロール塩酸塩では60分以上であった15）。
18.3 抗不整脈作用

エスモロール塩酸塩はイヌにおけるイソプロテレノール投
与又は右星状交感神経節後神経の電気刺激による心拍数増
加を抑制し、50%抑制用量はそれぞれ35.6±4.5μg/kg/分
及び249μg/kgであった15）～17）。またハロタン-アドレナリン
投与による心拍数増加及び不整脈に対し、10及び100μg/kg
の急速静脈内投与、1及び10μg/kg/分の持続静脈内投与に
より有意な抑制作用を示した17）。
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18.4 内因性交感神経刺激作用（ISA）
エスモロール塩酸塩は3×10-8～1×10-5mol/Lでモルモット
摘出右心房の拍動数を増加（3×10-6mol/Lで最大102.4%）
させたことから、ISAを有すると考えられた15）。
18.5 膜安定化作用（MSA）

エスモロール塩酸塩はモルモット角膜反射を5%以上の濃度
で消失させたことから、MSAを有すると考えられた15）。

19. 有効成分に関する理化学的知見
一般的名称：  エスモロール塩酸塩（esmolol hydrochloride）
化学名：  (±)-methyl 3-{4-[2-hydroxy-3-(isopropylamino)

propoxy]phenyl}propanoate monohydrochloride
構造式：

分子式：  C16H25NO4・HCl
分子量：  331.83
性 状：  白色の結晶性の粉末又は塊で、においはない。水

又はメタノールに極めて溶けやすく、アセトニト
リル又はエタノール（99.5）に溶けやすい。本品
の水溶液（1→200）は旋光性がない。

融 点：  約92℃
分配係数：  0.063（pH5.9、n-オクタノール/緩衝液） 

0.32（pH6.8、n-オクタノール/緩衝液） 
4.2（pH7.8、n-オクタノール/緩衝液）

22. 包装
10mL［10バイアル］
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