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VAP-1 阻害剤 RTU-1096 の第 1 相単回投与試験終了についてのお知らせ 
 

 
当社が開発中の抗炎症作用や免疫調節作用を有するVAP-1阻害剤（注１）である新規化合物RTU-1096 

の第 1 相単回投与試験を終了しましたので、その概要について下記のとおりお知らせいたします。 
 

 記 
 
 当社は VAP-1 阻害作用に基づく新規作用機序の炎症性疾患治療薬の開発を行っており、新規化合物

（開発コード RTU-1096）を経口内服薬として、健康成人男性を対象とした第 1 相臨床試験を実施し

ております。このほど、最初の試験である単回投与試験が終了しました。本試験は RTU-1096 の単回

投与における安全性・忍容性及び薬物動態を検討することを目的として、プラセボ（注２）を対照とした

二重盲検試験（注３）として実施し、合計 40 例の被験者に治験薬が投薬されましたが、中止例等は無く

全例が治験薬の投与を完了しました。有害事象はプラセボ投与群を含めて合計 5 例 5 件報告されまし

たが、いずれも治験薬との因果関係が否定され、副作用と判断された事象は認められず、最高用量ま

での安全性・忍容性が確認されました。また、本試験では被験者の血中 VAP-1 活性を測定しており、

RTU-1096 投与群では低用量群から高用量群まですべての被験者で投与後速やかに VAP-1 活性の顕

著な低下がみられました。その作用は持続的であり、低下した血中 VAP-1 活性は徐々に回復しました。 
この結果を踏まえ、RTU-1096 の安全性・忍容性および薬物動態を検討する目的で、予定通り第１

相反復投与試験を実施することとし、準備を開始いたしました。 
 
 当社代表取締役社長の眞島行彦は次のように述べております。 
「この VAP-1 阻害剤 RTU-1096 は、First in Class（注４） (First in Human use（注５）)の薬剤ですが、単回

投与試験で高用量までの安全性が確認できたことを大変うれしく思います。また、低用量での 1 日 1
回投与により VAP-1 活性の顕著で持続的な低下が確認できたことも今後の臨床開発におきまして有

益なデータです。今後は反復投与試験を行い、更なる安全性評価と適切な用法用量の検討を行います。」 
 
 
尚、本件により 2015 年 5 月 14 日公表の平成 28 年 3 月期第 2 四半期累計期間及び通期業績予想に

修正を要する変更はありません。 
 



 

(注 1)VAP-1 阻害剤とは 
VAP-1(Vascular adhesion protein-1)は SSAO (Semicarbazide-sensitive amine oxidase )とも呼ばれ、血管内皮表面に存在する膜結合

型(VAP-1)と血清中に存在する遊離型(SSAO)の 2 つの型があり、VAP-1/SSAO とも記載されます。前者は白血球(炎症に関連する顆粒

球、炎症や免疫に関連するリンパ球や単球)との接着分子の機能を持ち、主に炎症に関連し、後者はアミンオキシダーゼ活性により生

体内のアミンを解毒するという 2 つの異なる機能を有する蛋白です。糖尿病、アトピー性皮膚炎、乾癬、肥満、動脈硬化、心疾患

等では血清中または体のいろいろな組織で VAP-1/SSAO 活性の増加がみられるので、阻害剤は、過剰になった VAP-1/SSAO の機能

を抑制し、正常化することが期待されます。 

  
(注 2)プラセボとは 

有効成分（ここでは RTU-1096）が含まれていない製剤。 

 
(注 3) 二重盲検試験とは 

臨床試験を客観的に実施するため、被験者も、試験を行う医師も、投与される薬剤が薬剤含有治験薬かプラセボのどちらであるかわか

らないようにして試験を行う方法。 

 

(注４) First in Class とは 

その機序の医薬品のなかで市場に最初に登場した医薬品を指します。 

 

(注５) First in Human useとは 

医薬品の開発において、その薬剤をはじめてヒトに投与する臨床試験のことです。 

 

 
・アールテック・ウエノについて 
株式会社アールテック・ウエノは1989年9月、医薬品の研究開発、製造販売を目的に設立された創薬ベンチャー企業です。医師でもあ

る眞島行彦社長のもと、「Physician-Oriented New Drug Innovation」（臨床医による新薬開発）をテーマとし、これまで有効な治療薬の

ない眼科・皮膚科疾患をターゲットに新薬の開発を行っております。 

当社は、「医師の目線で医薬品開発・販売を行う分野特化型（眼科・皮膚科）のグローバルな医薬品会社」を目指しており、国が推奨

および支援するアンメット・メディカル・ニーズ（未だ満たされていない医療ニーズ）対応や希少疾病用医薬品（オーファンドラッグ）、

アンチエイジング領域（生活改善薬）の新薬の開発を進めております。 
 

以 上 


