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1. 警告
本剤は、緊急時に十分対応できる医療施設において、造
血器悪性腫瘍の治療に対して十分な知識・経験を持つ医
師のもとで、本剤の投与が適切と判断される症例につい
てのみ投与すること。また、本剤による治療開始に先立
ち、患者又はその家族に有効性及び危険性を十分に説明
し、同意を得てから投与を開始すること。

2. 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

3. 組成・性状
3.1 組成

販売名 セムブリックス錠20mg セムブリックス錠40mg

有効成分
1錠中アシミニブ塩酸塩
21.620mg（アシミニブと
して20mg）

1錠中アシミニブ塩酸塩
43.240mg（アシミニブと
して40mg）

添加剤

乳糖、セルロース、ヒドロ
キシプロピルセルロース、
クロスカルメロースナトリ
ウム、ポリビニルアルコー
ル（部分けん化物）、酸化
チタン、ステアリン酸マグ
ネシウム、タルク、無水ケ
イ酸、大豆レシチン、三二
酸化鉄、キサンタンガム

乳糖、セルロース、ヒドロ
キシプロピルセルロース、
クロスカルメロースナトリ
ウム、ポリビニルアルコー
ル（部分けん化物）、酸化
チタン、ステアリン酸マグ
ネシウム、タルク、無水ケ
イ酸、大豆レシチン、三二
酸化鉄、キサンタンガム、
酸化鉄

3.2 製剤の性状
販売名 セムブリックス錠20mg セムブリックス錠40mg

性状 微黄色のフィルムコーティ
ング錠

帯青紫白色のフィルムコー
ティング錠

識別コード  20  40

外形

大きさ
（約）

直径：6.2mm
質量：105.00mg

直径：8.2mm
質量：208.00mg

4. 効能又は効果
慢性骨髄性白血病

5. 効能又は効果に関連する注意
5.1 染色体検査又は遺伝子検査により慢性骨髄性白血病と診断

された患者に使用すること。
5.2 慢性期の慢性骨髄性白血病患者に使用すること。
5.3 「17.臨床成績」の項の内容を熟知し、本剤の有効性及び

安全性を十分に理解した上で、適応患者の選択を行うこと。
［17.1.1、17.1.2参照］

6. 用法及び用量
通常、成人にはアシミニブとして1回80mgを1日1回、空腹時
に経口投与する。なお、患者の状態により適宜減量する。

7. 用法及び用量に関連する注意
7.1 他の抗悪性腫瘍剤との併用について、有効性及び安全性は

確立していない。

7.2 食後に本剤を投与した場合、本剤の血中濃度が低下すると
の報告がある。食事の影響を避けるため、食事の1時間前か
ら食後2時間までの間の服用は避けること。［16.2.1参照］

7.3 本剤の投与により副作用が発現した場合には、以下の基準を
参考に、本剤を休薬、減量又は中止すること。なお、減量した
投与量で忍容性が認められた場合には1回のみ開始用量まで再
増量することができる。［8.1、8.2、9.1.1、11.1.1、11.1.2参照］

副作用発現時の休薬、減量、中止の目安
副作用 処置

好中球数が1,000/mm3未満
又は血小板数が50,000/mm3

未満

好中球数が1,000/mm3以上及び血小板
数が50,000/mm3以上に回復するまで休
薬する。2週間以内に回復した場合は、
開始時の投与量で再開できる。2週間を
超えて回復した場合は、1回40mgを1日
1回に減量して再開できる。
再開した後に再び発現した場合、好中
球数が1,000/mm3以上及び血小板数が
50,000/mm3以上に回復するまで休薬
する。回復後は1回40mgを1日1回に減
量して再開できる。

無症候性で血清リパーゼ又
は血清アミラーゼが施設正
常値上限の2倍超

施設正常値上限の1.5倍未満に回復す
るまで休薬する。回復後は1回40mgを1
日1回に減量して再開できる。
再開後に再発した場合は、投与を中止
する。

上記以外のGrade 3以上の
非血液学的副作用（臨床的
意義のない無症候性の検査
値異常を除く）

Grade 1以下に回復するまで休薬する。
回復後は1回40mgを1日1回に減量して
再開できる。

GradeはNCI-CTCAE ver 4.03に基づく。

8. 重要な基本的注意
8.1 骨髄抑制があらわれることがあるので、本剤投与開始前
及び投与中は定期的に（投与開始後最初の3ヵ月間は2週間
毎、その後は1ヵ月毎）、また、患者の状態に応じて血液検査

（血球数算定等）を行い、患者の状態を十分に観察すること。
［7.3、11.1.1参照］
8.2 膵炎があらわれることがあるので、本剤投与開始前及び投
与中は定期的に（1ヵ月毎）、また、患者の状態に応じて血清
リパーゼ及び血清アミラーゼを測定し、患者の状態を十分に
観察すること。［7.3、9.1.1、11.1.2参照］

8.3 QT間隔延長があらわれることがあるので、本剤投与開始
前及び投与中は、必要に応じて心電図検査及び電解質検査

（カリウム、マグネシウム等）を行い、患者の状態を十分に
確認すること。また、必要に応じて、電解質（カリウム、マ
グネシウム等）を補正すること。［9.1.3、10.2、11.1.3参照］

8.4 感染症があらわれることがあるので、定期的に血液検査を
する等、患者の状態を十分に観察すること。［11.1.4参照］

8.5 BCR::ABL1チロシンキナーゼ阻害剤の投与によりB型肝炎
ウイルスの再活性化があらわれることがあるので、本剤投与
に先立って肝炎ウイルス感染の有無を確認し、本剤投与開始
前に適切な処置を行うこと。［9.1.2参照］

＊＊

＊＊

＊＊

＊＊

20mg 40mg
承認番号 30400AMX00190000 30400AMX00189000
販売開始 2022年5月 2022年5月

＊＊2025年5月改訂（第6版、効能変更、用法及び用量変更）
＊2025年2月改訂（第5版）

貯法：25℃以下

有効期間：36ヵ月

抗悪性腫瘍剤／チロシンキナーゼインヒビター 
（ABLミリストイルポケット結合型阻害剤）

アシミニブ塩酸塩錠

日本標準商品分類番号
874291

Ⓡ登録商標

劇薬、処方箋医薬品
（注意－医師等の処方箋により使用すること）



－ 2－

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 膵炎又はその既往歴のある患者
膵炎が悪化又は再発するおそれがある。［7.3、8.2、11.1.2参照］

9.1.2 B型肝炎ウイルスキャリアの患者又は既往感染者（HBs
抗原陰性、かつHBc抗体又はHBs抗体陽性）
本剤投与開始後は継続して肝機能検査や肝炎ウイルスマーカ
ーのモニタリングを行う等、B型肝炎ウイルスの再活性化の
徴候や症状の発現に注意すること。BCR::ABL1チロシンキ
ナーゼ阻害剤の投与によりB型肝炎ウイルスの再活性化があ
らわれることがある。［8.5参照］

9.1.3 QT間隔延長のおそれ又はその既往歴のある患者
QT間隔延長が起こるおそれがある。［8.3、10.2、11.1.3参照］

9.4 生殖能を有する者
妊娠する可能性のある女性には、本剤投与中及び最終投与後
3日間において避妊する必要性及び適切な避妊法について説
明すること。［9.5参照］

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。
動物実験において、臨床曝露量の10.7倍（ラット）及び3.0
倍（ウサギ）に相当する用量で胚・胎児毒性（ウサギ）及び
催奇形性（ラット及びウサギ）が認められた。［9.4参照］

9.6 授乳婦
授乳しないことが望ましい。本剤が乳汁に移行する可能性が
あり、乳児が乳汁を介して本剤を摂取した場合、乳児に重篤
な副作用が発現するおそれがある。

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。

10. 相互作用
本剤はCYP2C9、BCRP及びP-gpに対する阻害作用を示す。

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

イ ト ラ コ ナ ゾ ー ル�
（内用液）
［16.7.1参照］

本剤の有効性が減弱
するおそれがあるた
め、内用液以外のイ
トラコナゾール製剤
への代替を考慮する
こと。

イトラコナゾール（内用
液）に含まれるヒドロキ
シプロピル-β-シクロデ
キストリンが消化管内で
本剤を包接することによ
り、本剤の吸収が低下
し、本剤の血中濃度を低
下させる可能性がある。

CYP2C9の基質となる
薬剤
ワルファリン
フェニトイン
セレコキシブ等

［16.7.2参照］

これらの薬剤の副作
用が増強されるおそ
れがあるため、患者
の状態を慎重に観察
し、副作用発現に十
分注意すること。

本剤がCYP2C9を阻害
することにより、これ
らの薬剤の血中濃度を
上昇させる可能性があ
る。

BCRPの基質となる薬
剤
ロスバスタチン
サラゾスルファピリ
ジン等

［16.7.3参照］

これらの薬剤の副作
用が増強されるおそ
れがあるため、患者
の状態を慎重に観察
し、副作用発現に十
分注意すること。

本剤がBCRPを阻害す
ることにより、これら
の薬剤の血中濃度を上
昇させる可能性があ
る。

治療域の狭いP-gpの
基質となる薬剤
ジゴキシン
ダビガトランエテキ
シラート
コルヒチン等

［16.7.4参照］

これらの薬剤の副作
用が増強されるおそ
れがあるため、患者
の状態を慎重に観察
し、副作用発現に十
分注意すること。

本剤がP-gpを阻害す
ることにより、これら
の薬剤の血中濃度を
上昇させる可能性があ
る。

QT間隔延長を起こすこ
とが知られている薬剤
クラリスロマイシン
ハロペリドール
メサドン等

［8.3、9.1.3、11.1.3
参照］

QT間隔延長を起こ
す又は悪化させるお
それがあるため、患
者の状態を慎重に観
察すること。

共にQT間隔延長に関
連する副作用を有する
ため。

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 骨髄抑制
血小板減少症（26.1%）、好中球減少症（21.1%）、発熱性好
中球減少症（0.6%）、貧血（6.7%）等があらわれることが
ある。［7.3、8.1参照］

11.1.2 膵炎
膵炎（0.6%）、リパーゼ増加（6.2%）、アミラーゼ増加（4.2%）
等があらわれることがある。［7.3、8.2、9.1.1参照］

11.1.3 QT間隔延長（0.8%）
［8.3、9.1.3、10.2参照］
11.1.4 感染症
肺炎（0.3%）等があらわれることがある。［8.4参照］

11.1.5 血管閉塞性事象
脳梗塞（0.3%）、心筋虚血（0.3%）等があらわれることが
ある。

11.2 その他の副作用
5%以上 5%未満 頻度不明

感染症及び寄生虫症 ― 上気道感染、下気
道感染

インフルエン
ザ

免疫系障害 ― ― 過敏症
内分泌障害 ― 甲状腺機能低下症 ―

代謝及び栄養障害 脂質異常
症

食欲減退 ―

神経系障害 頭痛 浮動性めまい ―
眼障害 ― ドライアイ 霧視
心臓障害 ― 動悸、駆出率減少 ―
血管障害 ― 高血圧 ―
呼吸器、胸郭及び縦隔
障害 ― 胸水、呼吸困難、非

心臓性胸痛、咳嗽 ―

胃腸障害 悪心、下
痢

嘔吐、腹痛、便秘 ―

肝胆道系障害 ― 肝酵素上昇、血中
ビリルビン増加 ―

皮膚及び皮下組織障害 発疹 蕁麻疹 光線過敏症
筋骨格系及び結合組織
障害

筋骨格痛 関節痛 ―

一般・全身障害及び投
与部位の状態

疲労 そう痒症、浮腫、
発熱 ―

臨床検査 ― 血中CK増加 ―

14. 適用上の注意
14.1 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。

15. その他の注意
15.2 非臨床試験に基づく情報
15.2.1 In vitro光毒性試験において陽性結果が得られた。ま
た、動物実験（マウス）において、臨床曝露量の14.7倍に相
当する用量で皮膚光感作性が認められた。

15.2.2 ラットを用いた2年間がん原性試験において、臨床曝露
量の約2倍に相当する用量を投与した雌の卵巣でセルトリ細
胞の過形成、臨床曝露量の約6倍に相当する用量を投与した
雌の卵巣で良性のセルトリ細胞腫が認められた。

16. 薬物動態
16.1 血中濃度
16.1.1 単回投与

日本人健康成人に本剤40mg注1）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及び血漿中濃度推移は以下のとお
りであった1）。
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＊
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日本人健康成人に本剤40mg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

n Cmax
（ng/mL）

AUClast
（ng・h/mL）

Tmax＊

（h）
T1/2
（h）

23 943
（27.4）

9200
（18.5）

2.00
（1.00-4.00）

12.6
（10.0）

幾何平均値（幾何CV%）
＊Tmaxは中央値（最小値-最大値）
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日本人健康成人に本剤40mgを空腹時に単回経口投与したときの
血漿中濃度推移（平均値±標準偏差）

16.1.2 反復投与
（1）初発の慢性骨髄性白血病

日本人を含む初発の慢性骨髄性白血病患者に、本剤80mgを
空腹時に1日1回反復経口投与したときの定常状態（投与開始
第8日目）における薬物動態パラメータ及び血漿中濃度推移
は以下のとおりであった2）。

初発の慢性骨髄性白血病患者に本剤80mgを�
空腹時に1日1回反復経口投与したときの薬物動態パラメータ

n Cmax
（ng/mL）

AUClast
（ng・h/mL）

Tmax＊

（h）
26 1470（38.2） 8590（42.2） 2.00（0.883-3.18）

幾何平均値（幾何CV%）
＊Tmaxは中央値（最小値-最大値）
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初発の慢性骨髄性白血病患者に本剤80mgを�
空腹時に1日1回反復経口投与したときの血漿中濃度推移

（平均値±標準偏差）
（2）前治療薬に抵抗性又は不耐容の慢性骨髄性白血病

日本人を含む前治療薬に抵抗性又は不耐容の慢性骨髄性白
血病患者に、本剤40mg注1）を空腹時に1日2回反復経口投与し
たときの薬物動態パラメータ及び血漿中濃度推移は以下のと
おりであり、投与29日目の累積比は1.65であった。また、本
剤10～200mg注1）を1日2回反復経口投与したとき、Cmax及び
AUCは用量比を上回って増加した3）。

前治療薬に抵抗性又は不耐容の慢性骨髄性白血病患者に�
本剤40mgを空腹時に1日2回反復経口投与したときの�

薬物動態パラメータ

日 n Cmax
（ng/mL）

AUClast
（ng・h/mL）

Tmax＊

（h）
第1日目 30 537（74.3） 2250（69.3） 2.10（1.95-5.62）
第15日目 12 718（57.0） 3790（53.0） 2.11（1.97-4.03）
第29日目 30 793（48.9） 3970（49.6） 2.01（1.00-6.00）

幾何平均値（幾何CV%）
＊Tmaxは中央値（最小値-最大値）
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前治療薬に抵抗性又は不耐容の慢性骨髄性白血病患者に本剤
40mgを空腹時に1日2回反復経口投与したときの血漿中濃度推移

（平均値＋標準偏差）
16.2 吸収
16.2.1 食事の影響
健康成人（24例）に本剤40mg注1）を空腹時、低脂肪食、及び
高脂肪食摂取後に単回経口投与したとき、空腹時に対する
Cmax及びAUCinfの幾何平均値の比は低脂肪食摂取後では
0.652及び0.700、高脂肪食摂取後では0.318及び0.377であっ
た4）（外国人データ）。［7.2参照］

16.3 分布
アシミニブのヒト血漿蛋白結合率は97.3%であり、濃度に依
存しなかった5）（in vitro）。

16.4 代謝
アシミニブの酸化には主にCYP3A4、グルクロン酸抱合
には主にUGT2B7が関与し、グルクロン酸抱合の一部には
UGT2B17、1A3及び1A4が関与することが示された6）（in 
vitro）。健康成人（4例）に14C標識した本剤80mgを空腹時に
単回経口投与したとき、投与24時間後までの血漿中には主に
未変化体が検出され、主な代謝物としてM30.5（O-グルク
ロン酸抱合体）及びM44（酸化体）が検出された（血漿中総
放射能のAUC0-24hに対する割合は、それぞれ92.7%、4.93%、
及び1.88%）6）（外国人データ）。

16.5 排泄
健康成人（4例）に14C標識した本剤80mgを空腹時に単回経
口投与したとき、投与放射能の80.0%が糞中に、11.0%が尿
中に排泄された。糞中に排泄された未変化体は投与放射能の
56.7%であった6）（外国人データ）。

16.6 特定の背景を有する患者
16.6.1 腎機能障害患者
本剤40mg注1）を空腹時に単回経口投与したとき、腎機能が正
常な被験者（6例）に対する重度（体表面積未補正のeGFR
が30mL/min未満で透析を必要としない）の腎機能障害患者
（8例）における本剤のCmax及びAUCinfの幾何平均値の比は
それぞれ1.08及び1.56であった7）（外国人データ）。

16.6.2 肝機能障害患者
本剤40mg注1）を空腹時に単回経口投与したとき、肝機能が
正常な被験者（8例）に対する軽度（Child-Pugh分類A）の
肝機能障害患者（8例）における本剤のCmax及びAUCinf
の幾何平均値の比はそれぞれ1.26及び1.22であった。中等
度（Child-Pugh分類B）の肝機能障害患者（8例）における
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Cmax及びAUCinfの幾何平均値の比はそれぞれ0.983
及び1.03であった。また、重度（Child-Pugh分類C）
の肝機能障害患者（8例）におけるCmax及びAUCinf
の幾何平均値の比はそれぞれ1.29及び1.66であった7）

（外国人データ）。
16.7 薬物相互作用
16.7.1 イトラコナゾール（内用液）
健康成人（18例）にイトラコナゾール（添加剤とし
てヒドロキシプロピル-β-シクロデキストリン8gを
含有する内用液）200mgを1日1回8日間反復投与し、
本剤40mg注1）を空腹時に単回経口投与したとき、単独
投与時に対するイトラコナゾール（内用液）併用投
与時の本剤のCmax及びAUCinfの幾何平均値の比は
それぞれ0.499及び0.598であった8）（外国人データ）。
［10.2参照］

16.7.2 ワルファリン
健康成人（22例）に本剤40mg注1）を空腹時に1日2回5
日間反復経口投与し、ワルファリン（CYP2C9の基
質）5mgを単回投与したとき、単独投与時に対する
本剤併用時のS-ワルファリンのCmax及びAUCinfの
幾何平均値の比はそれぞれ1.08及び1.41であった9）

（外国人データ）。［10.2参照］
16.7.3 ロスバスタチン、サラゾスルファピリジン
生理学的薬物動態モデルによるシミュレーションに
おいて、本剤の併用によりロスバスタチン、サラゾ
スルファピリジン（BCRPの基質）の血中濃度が上昇
する可能性が示唆された。［10.2参照］

16.7.4 ジゴキシン
生理学的薬物動態モデルによるシミュレーション
において、本剤の併用によりジゴキシン（P-gpの
基質）の血中濃度が上昇する可能性が示唆された。
［10.2参照］

16.7.5 その他
（1）健康成人（10例）にイトラコナゾール（添加剤とし

てヒドロキシプロピル-β-シクロデキストリンを含有し
ないカプセル剤）200mgを1日1回8日間反復投与し、本
剤40mg注1）を空腹時に単回経口投与したとき、単独投
与時に対するイトラコナゾール（カプセル剤）併用投
与時の本剤のCmax及びAUCinfの幾何平均値の比はそ
れぞれ1.04及び1.04であった8）（外国人データ）。

（2）健康成人（14例）にクラリスロマイシン（強い
CYP3A阻害剤）500mgを1日2回8日間反復投与し、
本剤40mg注1）を空腹時に単回経口投与したとき、単独
投与時に対するクラリスロマイシン併用投与時の本
剤のCmax及びAUCinfの幾何平均値の比はそれぞれ
1.19及び1.36であった8）（外国人データ）。

（3）健康成人（18例）にリファンピシン（強いCYP3A
誘導剤）600mgを1日1回6日間反復投与し、本剤
40mg注1）を空腹時に単回経口投与したとき、単独投与
時に対するリファンピシン併用投与時の本剤のCmax
及びAUCinfの幾何平均値の比はそれぞれ1.09及び
0.851であった8）（外国人データ）。

（4）健康成人（19例）にキニジン（P-gp阻害剤）300mg
を1日3回6日間反復投与し、本剤40mg注1）を空腹時に
単回経口投与したとき、単独投与時に対するキニジ
ン併用投与時の本剤のCmax及びAUCinfの幾何平均
値の比はそれぞれ0.887及び0.871であった8）（外国人
データ）。

（5）健康成人（22例）に本剤40mg注1）を空腹時に1日2回
5日間反復経口投与し、ミダゾラム（CYP3Aの基質）
4mgを単回投与したとき、単独投与時に対する本剤
併用時のミダゾラムのCmax及びAUCinfの幾何平均
値の比はそれぞれ1.11及び1.28であった9）（外国人デ
ータ）。

（6）健康成人（25例）に本剤40mg注1）を空腹時に1日2
回3日間反復経口投与し、レパグリニド（CYP2C8の
基質）0.5mgを単回投与したとき、単独投与時に対
する本剤併用時のレパグリニドのCmax及びAUCinf
の幾何平均値の比はそれぞれ1.14及び1.08であった9）

（外国人データ）。
（7）本剤はBCRPの基質であり、CYP1A2を誘導し、

UGT1A1及びP-gpを阻害した10）（in vitro）。

注1）�本剤の承認された用法及び用量は、1回80mgを
1日1回である。

17. 臨床成績
17.1 有効性及び安全性に関する試験
17.1.1 国際共同第Ⅲ相試験（J12301/ASC4FIRST試験）
初発のPh陽性慢性期の慢性骨髄性白血病患者405例

（日本人患者38例を含む）を対象に、本剤1回80mg
を1日1回空腹時、又はランダム化前に医師が選択
したチロシンキナーゼ阻害剤（TKI：イマチニブ�
1回400mgを1日1回、ニロチニブ1回300mgを1日2回、
ダサチニブ1回100mgを1日1回又はボスチニブ1回
400mgを1日1回）を経口投与した。主要目的は48週
時点の分子遺伝学的大奏効（MMR）率を指標として
ランダム化された全患者（全体）及びランダム化前
に選択されたTKIがイマチニブの患者（イマチニブ
層）での本剤の有効性を医師選択TKIと比較するこ
ととした。結果は下表のとおりであり、全体及びイ
マチニブ層の両方で、医師選択TKI群に対する本剤
群の優越性が検証された（2023年11月28日データカ
ットオフ）。

全体 イマチニブ層
本剤群 医師選択

TKI群
本剤群 医師選択

TKI群
例数a） 201 204 101 102
MMR達成例 136 100 70 41

MMR率
（95%信頼区間）

67.66%
（60.72, 
74.07）

49.02%
（41.97, 
56.10）

69.31%
（59.34, 
78.10）

40.20%
（30.61, 
50.37）

共通リスク差
（95%信頼区間）b）

18.88%（9.59, 
28.17）

29.55%（16.91, 
42.18）

P値c） <0.001 <0.001
a）�405例がランダム化され、401例（本剤群200例、医師選択のTKI
群201例）が治験薬を投与した。

b）�層別因子［ELTSリスクスコア（全体及びイマチニブ層）、ラン
ダム化前に選択されたTKI（全体）］によるMantel-Haenszel法
により信頼区間を推定

c）�層別因子による片側Cochran-Mantel-Haenszelカイ二乗検定
（有意水準片側0.025）。なお多重性の調整はグラフィカルゲート
キーピング法にて行い、調整後のp値を算出した。
本剤群の安全性評価対象例200例中、副作用は75.0%

（150例）に発現した。主な副作用は血小板数減少
14.0%（28例）、好中球数減少13.5%（27例）、血小板
減少症13.5%（27例）、発疹11.0%（22例）、好中球減
少症10.0%（20例）、白血球数減少10.0%（20例）等
であった11）。［5.3参照］

17.1.2 国際共同第Ⅲ相試験（A2301/ASCEMBL試験）
2つ以上のチロシンキナーゼ阻害剤に抵抗性又は不耐
容の慢性期の慢性骨髄性白血病患者注1）233例（日本
人患者16例を含む）を対象に、本剤1回40mg注2）を1日
2回空腹時、又はボスチニブ500mgを1日1回食後に経
口投与した。主要評価項目である24週時点の分子遺
伝学的大奏効（MMR）率（2020年5月25日データカ
ットオフ）は下表のとおりであり、ボスチニブ群に
対する本剤群の優越性が検証された。

＊

＊＊
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本剤群 ボスチニブ群
例数 157a） 76
MMR達成例 40 10
MMR率

（95%信頼区間）
25.48%

（18.87, 33.04）
13.16%

（6.49, 22.87）
MMR群間差

（95%信頼区間）
12.32%（2.11, 22.53）

共通リスク差
（95%信頼区間）b）

12.24%（2.19, 22.30）

P値c） 0.029
a）157例が本剤群にランダム化され156例が本剤を投与した。
b）�層別因子（ベースライン時点での細胞遺伝学的大奏効の有無）
によるMantel-Haenszel法により信頼区間を推定

c）�層別因子によるCochran-Mantel-Haenszel検定（有意水準両側
0.05）
本剤群の安全性評価対象例156例中、副作用は66.0%
（103例）に発現した。主な副作用は血小板減少症
19.9%（31例）、好中球減少症15.4%（24例）、頭痛
9.0%（14例）、悪心6.4%（10例）、疲労5.8%（9例）
及び貧血5.1%（8例）等であった12）（2021年1月6日
データカットオフ）。［5.3参照］

注1）�ABL1遺伝子のT315I又はV299L変異の既往が確
認された患者は除外された。

注2）�本剤の承認された用法及び用量は、1回80mgを
1日1回である。

18. 薬効薬理
18.1 作用機序
アシミニブは、ABL1のチロシンキナーゼ活性を阻害
する低分子化合物である。アシミニブは、ABL1のミ
リストイルポケットに結合することで、BCR::ABL1
融合タンパクのリン酸化を阻害し、下流のシグナル
伝達分子のリン酸化を阻害することにより、腫瘍増
殖抑制作用を示すと考えられている。

18.2 抗腫瘍効果
18.2.1 アシミニブは、野生型のBCR::ABL1融合タンパ
クを発現する9種類のヒト慢性骨髄性白血病由来細胞
株（BV-173、CML-T1、KCL-22細胞株等）等に対
して増殖抑制作用を示した13,14）（in vitro）。

18.2.2 アシミニブは、野生型又は変異型（T315I）の
BCR::ABL1融合タンパクを発現するKCL-22細胞株を
皮下移植したヌードマウスにおいて、腫瘍増殖抑制
作用を示した15,16）（in vivo）。

19. 有効成分に関する理化学的知見
一般的名称
アシミニブ塩酸塩（Asciminib Hydrochloride）

化学名
N-［4-（Chlorodifluoromethoxy）phenyl］-6-［（3R）-3-�
hydroxypyrrolidin-1-yl］-5-（1H -pyrazol-3-yl）
pyridine-3-carboxamide monohydrochloride

分子式
C20H18ClF2N5O3・HCl

分子量
486.30

性状
白色～微黄色の粉末である。

化学構造式

21. 承認条件
21.1 医薬品リスク管理計画を策定の上、適切に実施す
ること。

〈前治療薬に抵抗性又は不耐容の慢性骨髄性白血病〉
21.2 国内での治験症例が極めて限られていることか
ら、製造販売後、一定数の症例に係るデータが集積
されるまでの間は、全症例を対象に使用成績調査を
実施することにより、本剤使用患者の背景情報を把
握するとともに、本剤の安全性及び有効性に関する
データを早期に収集し、本剤の適正使用に必要な措
置を講じること。

22. 包装
〈セムブリックス錠20mg〉

20錠［10錠（PTP）×2］
〈セムブリックス錠40mg〉

20錠［10錠（PTP）×2］
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