




■ 効能・効果
カンジダに起因する腟炎及び外陰腟炎

■ 用法・用量
1日1回1錠を，腟深部に挿入する．一般に6日間継続使用する
が，必要に応じ使用期間を延長する．

■ 使用上の注意
�副作用
承認時及び承認時以降の調査症例5,771例中64例（1.11％）に
副作用が認められ，主な副作用は，熱感（0.73％），刺激感
（0.23％），�痒（0.12％），発赤（0.12％），疼痛（0.10％）等であ
る．（承認時～1978年 9月までの集計）

以下のような副作用があらわれた場合には使用を中止する
こと．

※：自発報告につき頻度不明
�妊婦，産婦，授乳婦等への使用
妊婦（3ヵ月以内）又は妊娠している可能性のある婦人には，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使用
すること．［妊娠中の使用に関する安全性は確立していない．］
�適用上の注意
腟にのみ使用し，経口投与しないこと．

■ 薬物動態
吸　収 1）

健康成人，患者に1日1回1錠（100�）を7日間経腟投与し，投与中

及び投与終了後7日目に血中濃度を測定した場合，いずれの時点に

おいても測定限界（0.006�/mL）以下である．
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貯　　法：室温保存
使用期限：外箱に表示

■ 禁忌（次の患者には使用しないこと）
本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者

■ 臨床成績
二重盲検比較試験を含めて，総計852例について実施された臨床試
験の概要は次のとおりである2，3）．
カンジダに起因する腟炎では533例中472例88.6％，外陰腟炎では239
例中211例88.3％の有効率を示している．また二重盲検比較試験に
よって本剤の有用性が認められている．

■ 薬効薬理
�クロトリマゾールはCandida属，Torulopsis属の腟真菌症の病原真
菌に優れた抗真菌作用を有する4，5）．
�クロトリマゾールは真菌細胞の細胞膜，核膜等の膜系構造のリン
脂質分子に特異的親和性を持って結合し，その透過性を変化させ，
抗真菌作用を示す6，7）．

■ 有効成分に関する理化学的知見
構造式：

一般名：クロトリマゾール（Clotrimazole）JAN
（Clotrimazole INN）

化学名：1-［（2-Chlorophenyl）（diphenyl）methyl］-1H-imidazole
分子式：C22H17ClN2
分子量：344.84
融　点：142～145�
性　状：本品は白色の結晶性の粉末で，におい及び味はない．

本品はジクロロメタン又は酢酸（100）に溶けやすく，N,N-
ジメチルホルムアミド，メタノール又はエタノール（95）に
やや溶けやすく，ジエチルエーテルに溶けにくく，水にほ
とんど溶けない．

■ 包　　装
腟錠　100� 120錠（6錠×20）

■ 主要文献
1）渡辺晴夫他：基礎と臨床，8（5），304（1974）
2）瀬戸俊之他：産婦人科の世界，30（3），89（1978）
3）金尾昌明他：産婦人科の世界，30（1），81（1978）
4）Plempel, M. et al.：Arzneim.-Forsch., 22（8），1280（1972）
5）高田道夫他：産婦人科の世界，25（3），105（1973）
6）岩田和夫他：日本細菌学雑誌，28（6），513（1973）
7）山口英世他：日本細菌学雑誌，29（2），379（1974）

■ 文献請求先
バイエル薬品株式会社・学術情報
〒530-0001 大阪市北区梅田二丁目4番9号

■ バイエル医療用医薬品のお問い合わせ先
バイエル薬品株式会社・くすり相談 � 0120-106-398

日本標準商品分類番号 872529

承認番号 22100AMX00738

薬価収載 2009年 9 月

販売開始 1976年 1 月

D9

E
V

腟

皮膚

0.1～5％未満 頻度不明※

局所の熱感，刺激感，�痒，
発赤，疼痛

発疹

Cl

N

N

C

■ 組成・性状

販売名 エンペシド腟錠100mg

１錠中，日局クロトリマゾール100�含有

白色の発泡性の腟錠

24.7

10.2

6.5

1,700

乳糖水和物，トウモロコシデンプン，アルファ
ー化デンプン，アジピン酸，炭酸水素ナトリ
ウム，ステアリン酸マグネシウム，ステアリ
ン酸，ポリソルベート80，軽質無水ケイ酸

成分・含量

添加物

色・剤形

外　形
（識別コード）

長径（�）

短径（�）

厚さ（�）

重さ（�）
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抗真菌剤 

（クロトリマゾール腟錠） 
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貯　　法：遮光・気密容器、室温保存 
使用期限：外箱等に表示 

日本標準商品分類番号 
874413

096057－34

【禁忌（次の患者には投与しないこと）】 
（1）本剤の成分、フェノチアジン系化合物及びその類似化
合物に対し過敏症の既往歴のある患者 

（2）緑内障のある患者［抗コリン作用により緑内障を悪化
させるおそれがある。］ 

（3）前立腺肥大等下部尿路に閉塞性疾患のある患者［抗コ
リン作用により排尿困難等を起こすことがある。］ 

【組成・性状】 
 

【効能・効果】 
気管支喘息、アレルギー性鼻炎、じん麻疹、皮膚疾患に伴う
　痒（湿疹・皮膚炎、皮膚　痒症） 

【用法・用量】 
［気管支喘息の場合］ 
通常成人1回2錠（メキタジンとして6mg）を1日2回経口投与する。
なお、年齢、症状に応じて適宜増減する。 
［アレルギー性鼻炎、じん麻疹、皮膚疾患に伴う　痒（湿疹・
皮膚炎、皮膚　痒症）の場合］ 
通常成人1回1錠（メキタジンとして3mg）を1日2回経口投与する。
なお、年齢、症状に応じて適宜増減する。 

【使用上の注意】 
1.慎重投与（次の患者には慎重に投与すること） 
（1）腎障害のある患者［長期投与例で臨床検査値異常として
BUN上昇がみられることがある。］ 

（2）高齢者［「5. 高齢者への投与」の項参照］ 
2.重要な基本的注意 
眠気を催すことがあるので、本剤投与中の患者には自動車
の運転等危険を伴う機械操作には従事させないよう十分注
意すること。 
3.相互作用 
［併用注意］（併用に注意すること） 

 

4.副作用 
ニポラジン錠及びゼスラン錠（共同開発品目）、総症例30,168例
中、1,005例（3.33％）に副作用が認められた。 
その主なものは、眠気654件（2.17％）、　怠感139件（0.46％）、
口渇134件（0.44％）等であった。（再審査終了時） 
（1）重大な副作用 

1）ショック、アナフィラキシー様症状（頻度不明）：ショ
ック、アナフィラキシー様症状を起こすことがあるの
で、観察を十分に行い、血圧低下、呼吸困難、咽頭浮
腫、蕁麻疹、嘔気等の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。 

2）肝機能障害、黄疸（頻度不明）：AST（GOT）、ALT（GPT）、
Al-P等の上昇を伴う肝機能障害、黄疸があらわれるこ
とがある。また、劇症肝炎の報告がある。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。 

3）血小板減少（頻度不明）：血小板減少があらわれること
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。 

（2）その他の副作用 

注1）発現した場合には投与を中止すること。 
注2）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し、

適切な処置を行うこと。 

承 認 番 号 
薬 価 収 載 
販 売 開 始 
効 能 追 加 
再審査結果 

21900AMX01296000 
2007年 12月 
1983年  2月 
1990年  3月 
1996年  3月 

薬 剤 名 等  
中枢神経抑制剤 
（バルビツール酸 
誘導体、麻酔剤、 
麻薬性鎮痛剤、鎮 
静剤、精神安定剤 
等） 
　フェノバルビタ 
　ール等 

眠気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。 

本剤の中枢神経抑制作 
用により、作用が増強 
されることがある。 

臨床症状・措置方法 機序・危険因子 

薬 剤 名 等  
抗コリン作用を 
有する薬剤（三 
環系抗うつ剤、 
MAO阻害剤等） 
　イミプラミン塩 
　酸塩、ブチルス 
　コポラミン臭化 
　物等 

口渇、排尿困難等があら 
われることがあるので、 
減量するなど注意するこ 
と。 

本剤の抗コリン作用に 
より、作用が増強され 
ることがある。 

アルコール 眠気等があらわれること 
があるので、アルコール 
含有清涼飲料水等の摂取 
に注意すること。 

本剤の中枢神経抑制作 
用により、作用が増強 
されることがある。 

臨床症状・措置方法 機序・危険因子 

メトキサレン 光線過敏症を起こすおそ 
れがある。 

これらの薬剤は光線感 
受性を高める作用を有 
する。 

性　状 

添加物 

成分・含量 

大きさ 
質　量 
識別コード 

直径：8.0mm 厚さ：2.5mm
170mg
NF 121

外　形 

白色の割線入り錠剤 

D－マンニトール、トウモロコシデンプン、カ 
ルメロースナトリウム、ステアリン酸マグネシ 
ウム 

1錠中「日本薬局方」メキタジン3mg
ニポラジン錠 3mg

裏 表 側 面 

NF

121

2009年 6 月改訂（第9版、指定医薬品の廃止に伴う改訂） 
2007年12月改訂 

血　液注1） 

精神神経系 

消化器 

循環器 

その他 

過敏症注1） 

肝　臓注2） 

泌尿器 

発疹、光線過敏症 － 

－ 

－ 

－ 

－ 

－ 

－ 

－ 

－ 

－ 

－ 

－ 
下痢、便秘、食欲 
不振、嘔吐、胃痛、 
腹痛 

胸部苦悶感、心悸 
亢進 

咽頭痛、浮腫、顔面 
潮紅、視調節障害、 
月経異常、味覚異 
常、口内しびれ感 

口渇、胃部不快 
感 

血小板減少 

排尿困難 

頭痛、めまい 

AST（GOT）、ALT 
（GPT）の上昇 

黄疸 

興奮 眠気、　怠感、 
ふらふら感 

0.1～5％未満 0.1％未満 頻度不明 

NIPOLAZIN Tablets

持続性抗ヒスタミン剤 

（メキタジン錠） 

錠 



5.高齢者への投与 
高齢者では副作用があらわれやすいので、注意すること。臨床試験
において高齢者に口渇等の副作用の発現率が高い傾向が認められて
いる。 
6.妊婦、産婦、授乳婦等への投与 
（1）妊婦又は妊娠している可能性のある婦人には投与しないことが

望ましい。［妊娠中の投与に関する安全性は確立していない。］ 
（2）授乳婦に投与する場合には授乳を中止させること。［動物実験（ラ

ット）で乳汁中へ移行することが報告されている。］ 
7.小児等への投与 
低出生体重児、新生児、乳児、幼児又は小児に対する安全性は確立
していない。［使用経験が少ない。］ 
8.過量投与 
徴候、症状：誤って過量服用したときに眠気、悪心、嘔吐、軽度の

抗コリン作用性障害がみられる。 
処置：通常、早期には催吐、胃洗浄を行う。必要に応じ補助呼吸又

は人工呼吸、抗痙攣剤を投与する。 
9.適用上の注意 
薬剤交付時： 
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
報告されている。］ 

10.その他の注意 
動物実験（ラット）でメラニンに対する親和性が認められている。ま
た、他のフェノチアジン系化合物の長期投与又は大量投与により角
膜・水晶体の混濁、網膜・角膜の色素沈着が報告されているので注
意すること。 

【薬 物 動 態】 
1.血中濃度 1） 
（1）単回投与 
健常人に3mg（n＝4）又は6mg（n＝4）を食後1回経口投与した場合
の薬動力学的パラメーターは以下の通りであった。 

（2）反復投与 
健常人に3mg（n＝4）又は6mg（n＝4）を1日2回食後反復経口投与し
た場合、血中濃度は投与7日目までに定常状態に達し、その血中
濃度は単回投与の最高血中濃度の3～4倍であり、生物学的半減期
T1/2（β）は単回投与時とほぼ同程度であった。 

2.代謝 2） 
健常人に経口投与した場合、尿から未変化体のほかに代謝物として
3種類の遊離体（SO、NO、モノ水酸化体）及びグルクロン酸抱合体
が確認されている。 

3.排泄 2） 
健常人に経口投与した場合、48時間以内に投与量の約20％が尿中へ
排泄される。 

【臨 床 成 績】 
本剤の臨床試験成績の概要は以下のとおりである3～16）。 

【薬 効 薬 理】 
1.ケミカルメディエーター拮抗作用17～20） 
（1）ヒスタミン、ロイコトリエン、アセチルコリンによるモルモット摘出

回腸・気管筋・肺実質収縮、ブラジキニン、セロトニンによるモ
ルモット摘出回腸収縮、PAF（血小板活性化因子）によるモルモッ
ト摘出気管筋収縮、プロスタグランジンF2αによるモルモット摘出
肺実質収縮を抑制する（in vitro）。 

（2）抗ヒスタミン作用 
ヒスタミン致死を長時間防御する（マウス）。 

2.ケミカルメディエーター遊離抑制作用 19,20） 
ラット腹腔細胞、ヒト肺、ヒト白血球からのヒスタミン及びヒト肺、
ヒト白血球からのロイコトリエンの遊離を抑制する（in vitro）。これ
らの遊離抑制作用の機序の一部としてホスホジエステラーゼ活性の阻害、 
　Ca2＋流入阻害等の関与が考えられている（in vitro）。 
3.抗アレルギー作用18,21） 
（1）遊離メディエーターに対する作用  
感作モルモット肺切片からの遊離メディエーターによる回腸収縮
を抑制する（in vitro）。 

（2）局所アナフィラキシー反応に対する作用 
homologous PCA反応を長時間抑制する（ラット）。 

（3）全身アナフィラキシー反応に対する作用 
能動的及び受動的全身アナフィラキシー反応を抑制する（モルモ
ット）。 

（4）抗喘息作用 
抗原の静注又は吸入により誘発される実験的喘息を抑制する（モ
ルモット）。 

【有効成分に関する理化学的知見】 
一般名：メキタジン（Mequitazine） 
化学名：10－［（3RS）－1－Azabicyclo［2. 2. 2］oct－3－ylmethyl］－10H－ 

phenothiazine 
構造式： 

分子式：C20H22N2S 
分子量：322. 47 
性　状：白色の結晶又は結晶性の粉末である。 

メタノール又は酢酸（100）に溶けやすく、エタノール（95）に
やや溶けやすく、水にほとんど溶けない。 
メタノール溶液（1→50）は旋光性を示さない。光によって徐々
に着色する。 

融　点：146～150℃ 
分配係数：3.79（pH6.98、水－シクロヘキサン系） 

【包　　　装】 
100錠、500錠、1000錠、3000錠（PTP）、1000錠（バラ） 

【主 要 文 献】 
1）寺門敬夫　他：メキタジンの健常人における体内動態に関する研究
　　　　　　（社内資料） 

2）中島光好　他：メキタジンの健康人における薬物動態と作業能率に
　　　　　　　およぼす影響（社内資料） 

3）信太隆夫　他：臨床医薬，4，611（1988） 
4）長野　準　他：臨床医薬，4，991（1988） 
5）長野　準　他：臨床医薬，4，735（1988） 
6）三井健司：臨床医薬，4，745（1988） 
7）佐野靖之　他：Prog. Med., 8，2159（1988） 
8）須貝哲郎：基礎と臨床，15，2897（1981） 
9）久木田淳　他：皮膚，23，332（1981） 
10）雲井健雄　他：耳鼻臨床，74，171（1981） 
11）古内一郎　他：耳鼻咽喉科展望，24（補1），74（1981） 
12）須貝哲郎：基礎と臨床，15，4466（1981） 
13）久木田淳　他：西日本皮膚科，43，1346（1981） 
14）武田一雄　他：耳鼻臨床，74，381（1981） 
15）外松茂太郎　他：皮膚，23，260（1981） 
16）斉藤英雄　他：耳鼻咽喉科展望，27（補4），531（1984） 
17）藤村　一　他：日本薬理学雑誌，78，279（1981） 
18）藤村　一　他：日本薬理学雑誌，78，291（1981） 
19）河野茂勝　他：日本薬理学雑誌，92，145（1988） 
20）Tasaka, K. et al.：Arzneim.－Forsch./Drug Res., 40, 1092（1990） 
21）河野茂勝　他：日本薬理学雑誌，92，159（1988） 

【文献請求先】 
主要文献に記載の社内資料につきましても下記にご請求下さい。

アルフレッサ ファーマ株式会社　医薬推進部 
〒540－8575 大阪市中央区石町二丁目 2番 9号 
TEL 06－6941－0306　FAX 06－6943－8212

投与量 
（mg） 
3 
6

2.00±0.10 
5.36±0.23

Cmax 
 （ng/mL） 

6.70±0.62 
6.74±0.91

Tmax 
 （hr） 

  99.40±29.16 
252.38±14.60

 AUC 0→∞ 
 （ng・hr/mL） 

5.43±0.71 
6.65±1.61

    T1/2（α） 
 （hr） 

32.7±3.2 
38.6±3.7

    T1/2（β） 
 （hr） 

気管支喘息 

アレルギー性鼻炎 

じん麻疹 

湿疹・皮膚炎群 

皮膚　痒症 

39.9％（81/203） 

54.8％（244/445） 

69.5％（228/328） 

62.6％（122/195） 

71.1％（59/83） 

疾 患 名  有 効 率  

及び鏡像異性体 

登録商標 



 

 

審査報告書 
平成 23 年 2 月 8 日  

独立行政法人医薬品医療機器総合機構  
 
承認申請のあった下記の医薬品にかかる医薬品医療機器総合機構での審査結果は、以下

のとおりである。 
 
 

記 
 
［販売名］        ①ストナリニ・カット、ストナリニ・ガード 

②ニポラジン AG 鼻炎錠 
［一般名］        メキタジン 
［申請者］        ①佐藤製薬株式会社、②アルフレッサ ファーマ株式会社 
［申請年月日］      平成 20 年 9 月 29 日  
［申請区分］       一般用医薬品 区分（３） 
［特記事項］       特になし  
［審査担当部］      一般薬等審査部 

sa2752
テキストボックス
別紙（2）
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審査結果 
平成 23 年 2 月 8 日作成  

 
［販売名］       ①ストナリニ・カット、ストナリニ・ガード 

②ニポラジン AG 鼻炎錠 
［一般名］       メキタジン 
［申請者］       ①佐藤製薬株式会社、②アルフレッサ ファーマ株式会社 
［申請年月日］     平成 20 年 9 月 29 日 
［成分・分量］     1 日量 2 錠中メキタジン 6mg 
 
［審査結果］  
医薬品医療機器総合機構における審査の結果、本品目は、以下の効能・効果、用法・用

量のもとで一般用医薬品として承認して差し支えないと判断した。なお、以下の条件を付

すことが適当であると判断した。 
 
［効能・効果］ 花粉、ハウスダスト（室内塵）などによる次のような鼻のアレルギー症

状の緩和：くしゃみ、鼻水（鼻汁過多）、鼻づまり 
［用法・用量］ 成人（15 歳以上）1 回 1 錠を 1 日 2 回（朝・夕）服用する。 
［承認条件］   承認後、少なくとも 3 年間の安全性に関する製造販売後調査を実施する 

こと。 
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審査報告 
平成 23 年 2 月 8 日 

 
１．品目の概要 
［販売名］        ①ストナリニ・カット、ストナリニ・ガード 

②ニポラジン AG 鼻炎錠 
［申請者］        ①佐藤製薬株式会社、②アルフレッサ ファーマ株式会社 
［申請年月日］      平成 20 年 9 月 29 日 
［成分・分量］      1 日量 2 錠中メキタジン 6mg 
［申請時の効能・効果］  花粉、ハウスダスト（室内塵）などによる次のような鼻のアレ

ルギー症状の緩和：くしゃみ、鼻水（鼻汁過多）、鼻づまり 
［申請時の用法・用量］   成人（15 歳以上）1 回 1 錠を 1 日 2 回（朝・夕）服用する。 
 
２．提出された資料の概略及び審査の概略 
本品目については、一般用医薬品専門協議における議論を踏まえ、医薬品医療機器総   

合機構（以下、「機構」）において審査がなされた。 
なお、本専門協議の専門委員は、本申請品目についての専門委員からの申し出等に基づ

き、「医薬品医療機器総合機構における専門協議等の実施に関する達」（平成 20 年 12 月

25 日付、20 達第 8 号）の規定により、指名した。 
 
イ．起原又は発見の経緯及び外国における使用状況等に関する資料 
本剤は、抗アレルギー成分であるメキタジンを含有する医療用医薬品「ニポラジン錠 3mg」

と同一の製剤を一般用医薬品とするものである。なお、本成分は既に一般用医薬品として 1
日量 4mg の製剤が承認されており、本剤はその 1 日量の増量を意図するものである。 

 
メキタジンは、1969 年にフランスのファルムカ社（現サノフィ・アベンティス社）によ

り発見された、ヒスタミンをはじめとする各種ケミカルメディエーターに対する拮抗作用

と遊離抑制作用を有するフェノチアジン系抗ヒスタミン剤であり、1974 年にフランスで承

認された。 
日本国内においては、じん麻疹、皮膚疾患に伴う瘙痒（湿疹・皮膚炎、皮膚瘙痒症）及

びアレルギー性鼻炎を適応として、日本商事（株）（現アルフレッサ ファーマ（株））及び

東洋醸造（株）（現旭化成ファーマ（株））が、それぞれ「ニポラジン錠」「ゼスラン錠」の

承認を 1982 年に取得し、その後、1990 年に気管支喘息の効能が追加された。これらの再

審査としては、気管支喘息以外については 1990 年に、気管支喘息については 1996 年にそ

れぞれ結果が公表されており、いずれも承認内容に変更はなかった。なお、「ニポラジン錠」

については 2007 年 8 月に、「ゼスラン錠」については 2009 年 3 月に、医療事故防止のた
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めの代替新規承認をそれぞれ取得し、現在は「ニポラジン錠 3mg」及び「ゼスラン錠 3mg」
の販売名で使用されている。一方、一般用医薬品としては、1990 年に日本商事（株）及び

東洋醸造（株）がそれぞれ「リリース錠」「サットル錠」の販売名で承認を取得している。

これらの既存製剤は、医療用医薬品 1 日量の 2/3 用量（2mg 錠を 1 日 2 回投与）の製剤で

あり、「じんましん、湿疹・かぶれによるかゆみ、鼻炎」の効能・効果で承認を取得してい

る。 
メキタジンの海外での使用状況としては、医療用医薬品としてフランス、ドイツ、アイ

ルランド、イタリア、ポルトガル、スペイン、チリ、韓国、フィリピンで販売されており、

一般用医薬品としてフランス及びニュージーランドにおいて販売されている。 
 
本剤を一般用医薬品とすることの意義について、申請者は、医療用医薬品（1 日量 6mg）

の申請時に提出されたアレルギー性鼻炎を対象とした臨床試験結果及び一般用医薬品（1 日

量 4mg）申請時の臨床試験結果との間で効果発現までの時間を比較し、1 日量 4mg よりも

1 日量 6mg では短い傾向にあり、そのことが使用者へのメリットであるとして説明してい

る。 
本件に関し、機構は、それぞれ別個に実施された臨床試験結果を比較することの妥当性

について説明を求めた。申請者は、それぞれの試験における用法及び投与期間が同一であ

ること、主要観察項目及び評価方法が同様であること並びに重症度、病型等の被験者背景

が同様であることから、それぞれ別個に実施された臨床試験ではあるが、効果発現までの

時間を比較することは可能と判断したと述べた。また、医療用医薬品のインタビューフォ

ームを参考に、メキタジン 1 日量 6mg 及び 1 日量 12mg の投与時、その用量増加に伴い本

成分の血中濃度上昇が速くなったことから、1 日量 4mg よりも 1 日量 6mg で効果発現まで

の時間が短い傾向となる理由もこれと同様と考える旨、説明した。機構は以上の説明を了

承した。 
 
ロ．物理化学的性質並びに規格及び試験方法等に関する資料  
 本剤は医療用医薬品「ニポラジン錠 3mg」と同一の製剤であり、その規格及び試験方法

についても医療用医薬品のものを基本に設定して申請がなされているが、本剤申請時には、

医療用医薬品で規定されている溶出性に関する規格が設定されていなかった。機構は、本

剤についても設定するよう検討を求めたところ、申請者は設定すると回答した。このこと

により、機構は、本剤について医療用医薬品と同等の規格が設定され、特に問題はないと

判断した。 
 
ハ．安定性に関する資料  
本項に関し、本剤申請時には、医療用医薬品申請時の試験結果等がまとめられていた。

また、上記ロにおいて記載の追加された溶出性に関する規格としては、医療用医薬品の室
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温保存品を用いた測定結果が資料として提出され、その観点からも安定性について確認さ

れた。 
 
ニ．薬理作用に関する資料 
本項については、医療用医薬品申請時の資料が添付されており、新たな試験は実施され

ていない。 
 
ホ．吸収・分布・代謝・排泄に関する資料 
本項についても、医療用医薬品申請時の資料が添付されており、新たな試験は実施され

ていない。 
 
へ．毒性に関する資料  
本項についても、医療用医薬品申請時の資料が添付されており、新たな試験は実施され

ていない。 
 
ト．臨床試験に関する資料  
本項についても、医療用医薬品申請時の臨床試験成績及び使用成績調査結果が本申請の

資料概要中にまとめられており、新たな試験は行われていない。以下にその概略を記す。 
 
有効性については、アレルギー性鼻炎を対象として投与された症例がまとめられている。

臨床試験としては、二重盲検比較試験（メキタジン 3mg 錠 93 例、対照薬 クレマスチンフ

マル酸塩 1mg 錠 92 例：計 185 例）及び一般臨床試験（2 試験：計 307 例）が実施されて

いる。二重盲検比較試験では、医師による有効性判定により「やや有効」以上の有効率は、

メキタジン 3mg 錠で 75.9%（60/79）、クレマスチンフマル酸塩 1mg 錠で 82.1%（64/78）
であり、両群に有意差は認められていない。一般臨床試験では、「やや有効」以上の有効率

は 76.1%（207/272）であった。また、承認後 6 年間の使用成績調査では、アレルギー性鼻

炎の改善・有効率は 68.4%（1,643/2,403）であった。 
安全性については、「アレルギー性鼻炎、じん麻疹、皮膚疾患に伴う瘙痒（湿疹・皮膚炎、

皮膚瘙痒症）」を適応症として実施された承認時までの臨床試験及び承認後の使用成績調査

の結果が示されており、副作用発現率については、承認時までの結果で 17.8%（200/1,124）、
承認後には 2.6%（601/23,203）、承認前後をあわせた全症例では 3.3%（801/24,327）であ

った。全症例における主な副作用の症状は、眠気（2.3%）、倦怠感（0.5%）、口渇（0.3%）

であった。 
 
◎効能・効果、用法・用量、使用上の注意（案）及びその設定根拠  
効能・効果について 
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効能・効果については、既承認の一般用医薬品（1 日量 4mg）製剤では「じんましん、

湿疹・かぶれによるかゆみ、鼻炎」であるが、本剤の申請では、使用者の自己判断が比較

的容易であることを理由にアレルギー性鼻炎に限定され、既承認の他の一般用抗アレルギ

ー薬と同一の「花粉、ハウスダスト（室内塵）などによる次のような鼻のアレルギー症状

の緩和：くしゃみ、鼻水（鼻汁過多）、鼻づまり」とされていた。機構は、同じ成分で効能・

効果が異なることにより、使用者に混乱を招くことはないか見解を求めた。申請者は、混

乱を避けるため、販売者向け解説書に用量ごとの効能を記載、使用者向けの解説書にも本

剤がアレルギー性鼻炎用であることを記載すると回答した。 
機構は、アレルギー性鼻炎における 4mg 製剤及び 6mg 製剤の違いと必要な販売者への情

報提供について申請者の見解を求めた。申請者は、医療用医薬品（1 日量 6mg）と既承認

の一般用医薬品（1 日量 4mg）の臨床試験結果等から、それぞれの効果発現までの時間及

び副作用発現頻度を参考情報として販売者向け解説書に記載すると回答した。機構は、適

応とすべき症状・状態についても解説書で情報提供を行うよう検討を求めた。申請者は、

鼻アレルギー診療ガイドラインを参考に、いずれの用量についても一般用医薬品であるこ

とから、原則としては軽症から中等症が適応と考えるが、例えば花粉症では花粉の飛散量

の変動によって一時的に症状が重症化することがあり、医療用と同用量の本剤は、そのよ

うな場合でもより高い有効性が期待できると説明し、販売者向け解説書にその旨を記載す

ると回答した。機構は、以上の回答を了承した。 
 
用法・用量について 
用法・用量については、医療用医薬品のアレルギー性鼻炎の場合と同一に設定されてお

り、機構は、問題ないと判断した。 
 
使用上の注意について  
本剤の使用上の注意については、医療用医薬品添付文書及び既承認の一般用医薬品の添

付文書などを参考に設定された。 
機構は、「してはいけないこと」の「服用後、乗物又は機械類の運転操作をしないでくだ

さい（眠気があらわれることがあります）」の記載について、眠くならなくても判断力や集

中力の低下が起こる場合があることの注意喚起が必要ではないか申請者の見解を求めた。

申請者は、販売者、使用者向け解説書にその旨を記載すると回答した。更に機構は、「相談

すること」の「次の症状の継続又は増強が見られた場合」の症状が「口のかわき」のみで

あったことから、眠気等、他に注意すべき副作用も記載すべきでないか検討を求めた。申

請者は、「ニポラジン錠 3mg」で見られた副作用をもとに、他の一般用抗アレルギー薬と同

様に「便秘、下痢、眠気」を記載すると回答した。 
機構は、以上の回答を了承した。 
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３．総合評価 
以上のような検討を行った結果、機構は提出された申請内容について、以下の効能・効

果、用法・用量において本品を承認して差し支えないと判断した。なお、以下の条件を付

すことが適当であると判断する。  
 
［効能・効果］ 花粉、ハウスダスト（室内塵）などによる次のような鼻のアレルギー症

状の緩和：くしゃみ、鼻水（鼻汁過多）、鼻づまり 
［用法・用量］ 成人（15 歳以上）1 回 1 錠を 1 日 2 回（朝・夕）服用する。 
［承認条件］   承認後、少なくとも 3 年間の安全性に関する製造販売後調査を実施する 

こと。 



エスエス製薬
アレジオン 10　能書

2°PANTONE 313U、PANTONE 426U
オモテ　2011/04/11

【この説明書は、本剤とともに保管し、服用の際には、必ずお読みください。】
第1類医薬品

アレルギー用薬　　エピナスチン塩酸塩製剤

●アレジオン10は、第2世代抗ヒスタミン成分に分類されるエピナス
　チン塩酸塩を配合したアレルギー専用の鼻炎症状改善薬です。
●花粉やハウスダストによる鼻炎症状は、それらを吸い込んだ時にヒスタ
　ミンやロイコトリエンといった原因物質が体内で放出されることで
　起こります。
　エピナスチン塩酸塩は、原因物質の作用を阻害するとともに、放出自
　体を抑えることでアレルギーによる鼻炎症状にすぐれた効果を発揮
　します。
●1日 1 回就寝前の服用で効きます。なお、花粉などの季節性のアレル
　ギー性鼻炎症状に使用する場合は、症状が出始めたら早めに服用する
　と効果的です。

してはいけないこと 守らないと現在の症状が悪化したり、
副作用・事故が起こりやすくなります。）（

相談すること
次の人は服用前に医師又は薬剤師に相談してください
（1）医師の治療を受けている人。
（2）高齢者。
（3）薬によりアレルギー症状を起こしたことがある人。
（4）アレルギーによる症状か他の原因による症状か
　 はっきりしない人。
次の場合は、直ちに服用を中止し、この説明書を持って医師又は
薬剤師に相談してください
（1）服用後、次の症状があらわれた場合。

1

2

1 次の人は服用しないでください
（1）本剤によるアレルギー症状を起こしたことがある人。
（2）妊婦又は妊娠していると思われる人。
（3）15才未満の小児。
（4）次の診断を受けた人。　肝臓病
本剤を服用している間は、次のいずれの医薬品も服用しないでください
　他のアレルギー用薬（皮ふ疾患用薬、鼻炎用内服薬を含む）、抗ヒ
　スタミン剤を含有する内服薬（かぜ薬、鎮咳去痰薬、乗物酔い薬、
　催眠鎮静薬）
服用後、乗物又は機械類の運転操作をしないでください
　（眠気があらわれることがあります。）
授乳中の人は本剤を服用しないか、本剤を服用する場合は授乳を避け
てください
服用時は飲酒しないでください

2

3

4

＊本剤と同じ成分を含む医療用医薬品の添付文書では、妊婦への注意が次のようになって
　います。
　　「妊婦又は妊娠している可能性のある婦人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。」
　 本剤を誤って妊娠中に服用しても過度に心配する必要はありません。

関係部位 症　状
発疹・発赤、はれ、かゆみ皮ふ

消化器 悪心・嘔吐、口内炎、胃部不快感、腹痛、胃重感、
胃もたれ感、腹部膨満感、食欲不振

精神神経系 めまい、不眠、頭痛、頭がボーッとする、しびれ感
その他 むくみ、排尿困難、頻尿、血尿、蛋白尿、ほてり、胸痛、

動悸、痰がからむ、息苦しい、倦怠感、鼻づまり、
月経異常、苦味を感じる、味覚が弱くなる

5

＊

（裏面につづく）



エスエス製薬
アレジオン 10　能書

2°PANTONE 313U、PANTONE 426U
ウラ　2011/03/24

効能・効果
花粉、ハウスダスト（室内塵）などによる次のような鼻のアレルギー症状の緩和：
 鼻みず、鼻づまり、くしゃみ

〈用法・用量に関連する注意〉
（1）用法・用量を厳守してください。
（2）花粉など季節性のアレルギー性鼻炎による症状に使用する場合は、花粉
　　 飛散期に入って症状が出始めたら、症状の軽い早めの時期からの服用が
　　 効果的です。
（3）錠剤の取り出し方
　　　右図のように錠剤の入っているPTPシートの凸部
　　 を指先で強く押して裏面のアルミ箔を破り、取り出
　　 してお飲みください。（誤ってそのまま飲み込んだり
　　 すると食道粘膜に突き刺さるなど思わぬ事故につ
　　 ながります。）

おしだす

（PTPシートの取り出し図）

〒103 -8481　東京都中央区日本橋浜町2 -12 - 4
http://www.ssp.co.jp/

製造販売元

成　　　分 1錠（1日量）中

　添加物として、無水ケイ酸、乳糖、ヒプロメロース、ポビドン、アクリル酸エチル・メタ
クリル酸メチルコポリマー、マクロゴール、シリコーン樹脂、ステアリン酸Mg、タルク、酸化
チタン、トウモロコシデンプンを含有します。

エピナスチン塩酸塩・・・・・・・・・・・・・・・・・・・・・・・・・・・・・・・・10mg

（1）直射日光の当たらない湿気の少ない涼しい所に保管
　　してください。
（2）小児の手の届かない所に保管してください。
（3）他の容器に入れかえないでください。（誤用の原因に
　　なったり品質が変わることがあります。）
（4）使用期限をすぎたものは服用しないでください。

保管及び取扱い上の注意

お買い求めのお店、又はお客様相談室にお問い合わせください。
エスエス製薬株式会社 お客様相談室　　0120-028-193
受付時間：9時から17時30分まで（土、日、祝日を除く）

お問い合わせ先

本剤のご使用により、変わった症状があらわれるなど、何かお気付きの
点がございましたら、お買い求めのお店あるいはエスエス製薬株式会社
お客様相談室までご連絡いただきますようお願い申し上げます。

用法・用量
次の1回量を1日1回、就寝前に服用します。

3

まれに下記の重篤な症状が起こることがあります。その場合は直
ちに医師の診療を受けてください。

（2）1週間位服用しても症状がよくならない場合。
次の症状があらわれることがあるので、このような症状の継続又は増強
がみられた場合には、服用を中止し、医師又は薬剤師に相談してください
　口のかわき、便秘、下痢、眠気
症状の改善がみられても2週間を超えて服用する場合は、医師又は
薬剤師に相談してください

症状の名称 症　状
肝機能障害 全身のだるさ、黄疸（皮ふや白目が黄色くなる）等が

あらわれる。
血小板減少 血液中の成分である血小板の数が減ることにより、鼻血、

歯ぐきからの出血、青あざ等の出血症状があらわれる。

4

（表面のつづき）

成 人（15才以上） 15才未満年　齢

1回量 1　錠 服用しないこと

5-1DK
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【 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

【 組成・性状】

【 効能・効果】

気管支喘息

アレルギー性鼻炎

蕁麻疹、湿疹・皮膚炎、皮膚痒症、痒疹、痒を伴う尋常

性乾癬

【 用法・用量】

１．気管支喘息、蕁麻疹、湿疹・皮膚炎、皮膚痒症、痒疹、

痒を伴う尋常性乾癬：

通常、成人にはエピナスチン塩酸塩として１回20mgを１

日１回経口投与する。

なお、年齢、症状により適宜増減する。

２．アレルギー性鼻炎：

通常、成人にはエピナスチン塩酸塩として１回10～20mg

を１日１回経口投与する。

なお、年齢、症状により適宜増減する。

【 使用上の注意】

１．慎重投与(次の患者には慎重に投与すること）

肝障害又はその既往歴のある患者

［肝障害が悪化又は再燃することがある。］

２．重要な基本的注意

(1)本剤は、気管支拡張剤、ステロイド剤などと異なり、す

でに起こっている喘息発作や症状を速やかに軽減する薬

剤ではないので、このことは患者に十分説明しておく必

要がある。

(2)長期ステロイド療法を受けている患者で本剤投与により

ステロイドの減量をはかる場合は、十分な管理下で徐々

に行うこと。

(3)眠気を催すことがあるので、本剤投与中の患者には自動

車の運転等危険を伴う機械の操作に注意させること。

(4)本剤を季節性の患者に投与する場合は、好発季節を考え

て、その直前から投与を開始し、好発季節終了時まで続

けることが望ましい。

(5)本剤の使用により効果が認められない場合には、漫然と

長期にわたり投与しないように注意すること。

３．副作用

臨床試験及び市販後の使用成績調査での調査症例8,443例

中副作用が報告された症例は263例(3.12％)であった。

主な副作用は眠気102件(1.21％)、口渇28件(0.33％)、倦

怠感27件(0.32％)、胃部不快感17件(0.20％)、嘔気15件

(0.18％)等であった。また、臨床検査値においては特に

一定の傾向を示す変動は認められていない(再審査終了時)。

(1)重大な副作用

1)肝機能障害、黄疸(頻度不明)：AST(GOT)、ALT(GPT)、
γ-GTP、Al-P、LDHの上昇等の肝機能障害(初期症状：

全身倦怠感、食欲不振、発熱、嘔気・嘔吐等)、黄疸が

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、投与を中止し、適切な処置を行

うこと。

2)血小板減少(頻度不明)：血小板減少があらわれること

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。

(2)その他の副作用

以下のような副作用があらわれた場合には、症状に応じ

て適切な処置を行うこと。

注 1 )発現した場合には、投与を中止し、適切な処置を行うこと。
注 2 )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。

＊＊2011年９月改訂（第８版）
＊2007年10月改訂

アレルギー性疾患治療剤

(エピナスチン塩酸塩製剤) ○R ＝登録商標

 

承 認 番 号

錠10

6AMY-129

薬 価 収 載 1994年５月

販 売 開 始 1994年６月

国 際 誕 生 1994年４月

再審査結果 2003年１月

錠20

6AMY-130

日本標準商品分類番号

87449

販 売 名 アレジオン錠10 アレジオン錠20

成分・含量
１錠中エピナスチン塩酸塩

10mg

添 加 物

軽質無水ケイ酸、ポビドンK25、ステアリン酸マグ

ネシウム、乳糖水和物、トウモロコシデンプン、ヒ

プロメロース、アクリル酸エチル・メタクリル酸メ

チルコポリマー、マクロゴール6000、タルク、酸化

チタン、シリコーン樹脂

１錠中エピナスチン塩酸塩

20mg

剤 形 白色～微黄色のフィルムコート錠

外 形

直 径 6.0mm 8.0mm

厚 さ 2.8mm 3.2mm

重 さ 0.088g 0.175g

識別コード １P ２P

使 用 期 限

外箱に使用期限を表示

(アルミピロー開封後はなるべく早く使用

すること。)

貯 法 気密容器

頻度不明0.1～５％未満 0.1％未満

過 敏 症注1 )

浮腫(顔面、手足等)、

発疹、蕁麻疹、かゆ

み、痒性紅斑

＊＊ 精神神経系
めまい、不眠、悪夢、

しびれ感、頭がボー

ッとした感じ

腎 臓 蛋白尿

循 環 器 心悸亢進

血 液注2 ) 白血球数増加

泌 尿 器注2 ) 頻尿、血尿等の膀胱

炎様症状、尿閉

呼 吸 器
呼吸困難、去痰困難、

鼻閉

眠気、倦怠感、

頭痛

幻覚、幻聴

消 化 器

口内炎、食欲不振、

嘔吐、胃重感、胃も

たれ感、下痢、便秘、

口唇乾燥感、腹部膨

満感

嘔気、胃部不快

感、腹痛、口渇

血小板減少

そ の 他
月経異常、ほてり、

にがみ、味覚低下、

胸痛

女性型乳房、

乳房腫大
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４．高齢者への投与

高齢者では肝・腎機能が低下していることが多く、吸収

された本剤は主として腎臓から排泄されることから、定

期的に副作用・臨床症状(発疹、口渇、胃部不快感等)の

観察を行い、異常が認められた場合には、減量(例えば

10mg/日)又は休薬するなど適切な処置を行うこと。

５．妊婦、産婦、授乳婦等への投与

(1)妊婦又は妊娠している可能性のある婦人には治療上の有

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。［妊娠中の投与に関する安全性は確立していない。

また、妊娠前及び妊娠初期試験(ラット)では受胎率の低

下が、器官形成期試験(ウサギ)では胎児致死作用が、い

ずれも高用量で認められている。］

(2)授乳中の婦人に投与することを避け、やむを得ず投与す

る場合には授乳を中止させること。［動物実験(ラット)で

母乳中へ移行することが報告されている。］

６．小児等への投与

低出生体重児、新生児、乳児、幼児又は小児に対する安

全性は確立していない。

７．適用上の注意

薬剤交付時

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報告されている。)

８．その他の注意

本剤を空腹時投与した場合は食後投与よりも血中濃度が

高くなることが報告されている。(気管支喘息及びアレル

ギー性鼻炎に対しては就寝前投与、蕁麻疹、湿疹・皮膚

炎、皮膚痒症、痒疹、痒を伴う尋常性乾癬に対して

は食後投与で有効性及び安全性が確認されている。)

【 薬 物 動 態】

１．吸収・代謝・排泄

健康成人にエピナスチン塩酸塩20mgを経口投与した場合、

1.9時間で最高血漿中濃度に達する。血漿中濃度消失半減

期は9.2時間である。1)

健康成人に経口投与した場合、吸収率は約40％であり、

生物学的利用率は約39％である。2)

健康成人に経口投与又は静脈内投与した場合、尿及び糞

抽出物中放射能のほとんどは未変化体であり、代謝物の

総量はわずかである。2)

また、健康成人に経口投与した場合、尿中及び糞中への

排泄率はそれぞれ25.4％、70.4％である。2)

[2)は外国人でのデータ］

２．分布(参考)
14C-エピナスチン塩酸塩を経口投与した場合の放射能は、胃、

小腸内容物、肝、腎で高濃度であり、その他下垂体、唾

液腺、膵、消化管粘膜層にやや高濃度に分布した。中枢

神経系へはほとんど移行せず、乳汁中へは移行した(ラッ

ト3,4))。

【 臨 床 成 績】
気管支喘息、通年性アレルギー性鼻炎、慢性蕁麻疹を対象とした二重

盲検比較試験の結果、本剤の有用性が認められた。5,6,7)

これらの二重盲検比較試験を含む国内延べ438施設、総計2,372例につ

いて臨床試験が実施された。承認された効能・効果及び用法・用量に

おける臨床試験成績は次のとおりであった。

【薬 効 薬 理 】
１．選択的H1受容体拮抗作用

H1受容体に対する結合親和性は、H2受容体及びムスカリン受容体

に比べ非常に高かった(モルモット8)、ラット8))。

また、ヒスタミンで誘発した気管支収縮、鼻腔内血管透過性亢進

及び皮膚膨疹を用量依存的に抑制した(モルモット8)、ラット8,9))。

２．ロイコトリエンC4(LTC4)及びPAF拮抗作用

LTC4及びPAF誘発の気管平滑筋の収縮反応を用量依存的に抑制し

た(モルモット9))。

３．ヒスタミン及びSRS-A遊離抑制作用

抗原、compound48/80、A23187で誘発した肺切片及び腹腔内肥満

細胞からのヒスタミン、SRS-A遊離を用量依存的に抑制し、その

作用はケトチフェンより強かった(モルモット10)、ラット10))。

４．実験的抗炎症作用

デキストラン足蹠浮腫、カラゲニン足蹠浮腫等の実験的炎症をケ

トチフェンと同等かそれ以上に抑制した(ラット11))。

５．臨床薬理

健康成人におけるヒスタミン誘発の皮膚膨疹を１日１回10mg、20

mgの経口投与で、投与24時間後においてもプラセボに比し、有意

に抑制した。12)

【有効成分に関する理化学的知見】
一般名：エピナスチン塩酸塩(JAN)

Epinastine Hydrochloride(JAN)

Epinastine(INN)

化学名：(±)-3-amino-9,13b-dihydro-1 H-dibenz[c,f]imidazo[1,5-a]
azepine hydrochloride

化学構造式：

分子式：C16H15N3・HCl
分子量：285.77

性 状：

・白色～微黄色の粉末で、においはなく、味は苦い。

・水、メタノール、エタノール(95)又は酢酸(100)に溶けやすく、ア

セトニトリルに溶けにくい。

・本品1.0gを水10mLに溶かした液のpHは3.0～5.5である。

融 点：約270℃(分解)

分配係数：9.2×10-2(pH7、n-オクタノール／水)

【包 装】
アレジオン錠10：100錠(10錠×10)PTP

300錠(10錠×30)PTP
アレジオン錠20：100錠(10錠×10)PTP

300錠(10錠×30)PTP
700錠(14錠×50)PTP
1000錠(10錠×100)PTP
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＊【文献請求先】
主要文献に記載の社内資料につきましても下記にご請求下さい。

日本ベーリンガーインゲルハイム株式会社

DIセンター

〒141-6017 東京都品川区大崎２丁目１番１号

ThinkPark Tower
フリーダイヤル：0120-189-779

(受付時間) 9:00～18:00

(土・日・祝日・弊社休業日を除く)

有効例数/効果判定例数
有効率

(中等度改善以上)

133/ 283 47.0％気管支喘息

195/ 409 47.7％通年性アレルギー性鼻炎

610/ 822 74.2％痒性皮膚疾患

938/1,514 62.0％計

投与対象
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【 禁忌（次の患者には投与しないこと）】

(1)出血性大腸炎の患者

［腸管出血性大腸菌(O157等)や赤痢菌等の重篤な細菌性

下痢患者では、症状の悪化、治療期間の延長をきたすお

それがある。］

(2)緑内障の患者

［眼内圧を高め、症状を悪化させることがある。］

(3)前立腺肥大による排尿障害のある患者

［更に尿を出にくくすることがある。］

(4)重篤な心疾患のある患者

［心拍数を増加させ、症状を悪化させるおそれがある。］

(5)麻痺性イレウスの患者

［消化管運動を抑制し、症状を悪化させるおそれがある。]

(6)本剤に対し過敏症の既往歴のある患者

【 原則禁忌（次の患者には投与しないことを原則とするが、特

に必要とする場合には慎重に投与すること）】

細菌性下痢患者

［治療期間の延長をきたすおそれがある。］

【 組成・性状】

【 効能・効果】

下記疾患における痙攣並びに運動機能亢進

胃・十二指腸潰瘍、食道痙攣、幽門痙攣、胃炎、腸炎、腸

疝痛、痙攣性便秘、機能性下痢、胆のう・胆管炎、胆石症、

胆道ジスキネジー、胆のう切除後の後遺症、尿路結石症、

膀胱炎、月経困難症

【 用法・用量】

通常成人には１回１～２錠(ブチルスコポラミン臭化物として

10～20mg)を１日３～５回経口投与する。

なお、年齢、症状により適宜増減する。

【使用上の注意】

１．慎重投与(次の患者には慎重に投与すること)

(1)前立腺肥大のある患者

［尿を出にくくすることがある。］

(2)うっ血性心不全のある患者

［心拍数を増加させ、症状を悪化させるおそれがある。］

(3)不整脈のある患者

［心拍数を増加させ、症状を悪化させるおそれがある。］

(4)潰瘍性大腸炎の患者

［中毒性巨大結腸を起こすおそれがある。］

(5)甲状腺機能亢進症の患者

［心拍数を増加させ、症状を悪化させるおそれがある。］

(6)高温環境にある患者

［汗腺分泌を抑制し、体温調節を障害するおそれがある。］

２．重要な基本的注意

眼の調節障害等を起こすことがあるので、本剤投与中の

患者には自動車の運転等危険を伴う機械の操作に従事さ

せないように注意すること。

３．相互作用

［併用注意］（併用に注意すること）

４．副作用

調査症例767例(再評価結果)中副作用が報告されたのは

152例(19.82％)であった。主な副作用は口渇72件(9.4％）、

便秘34件(4.4％）、眼の調節障害13件(1.7％）、心悸亢進

11件(1.4％）、鼓腸５件(0.65％)等であった。また、臨床

検査値においては特に一定の傾向を示す変動は認められ

ていない。

(1)重大な副作用

ショック、アナフィラキシー様症状(頻度不明)：

ショック、アナフィラキシー様症状(悪心・嘔吐、悪寒、

皮膚蒼白、血圧低下、呼吸困難、気管支攣縮、浮腫、血

管浮腫等)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し、適切な処

置を行うこと。

貯 法 気密容器

使 用 期 限 外箱、容器に使用期限を表示

＊＊2011年８月改訂 (第７版)
＊2008年12月改訂

鎮 痙 剤

(ブチルスコポラミン臭化物製剤)

○R ＝登録商標

日本標準商品分類番号

871242

＊ 承 認 番 号

＊ 薬 価 収 載

販 売 開 始

再評価結果

2008年12月

1956年２月

1976年４月

22000AMX02009000

＊ 販 売 名 ブスコパン錠10mg

成分・含量 １錠中ブチルスコポラミン臭化物 10mg

添 加 物

乳糖水和物、トウモロコシデンプン、ステアリン酸

マグネシウム、酒石酸、白糖、タルク、アラビアゴ

ム末、酸化チタン、マクロゴール6000、カルナウバ

ロウ、サラシミツロウ、白色セラック、ラウリル硫

酸ナトリウム

剤 形 白色の糖衣錠

外 形

厚 さ 3.8mm

直 径 7.0mm

重 さ 0.15g

薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

抗コリン作用を有

する薬剤

三環系抗うつ剤

フェノチアジン

系薬剤

モノアミン酸化

酵素阻害剤

抗ヒスタミン剤

等

抗コリン作用(口渇、

便秘、眼の調節障害

等)が増強すること

がある。

併用により本剤の作用

が増強されることがあ

る。

ドパミン拮抗剤

メトクロプラミ

ド等

相互に消化管におけ

る作用を減弱するお

それがある。

本剤は消化管運動を抑

制するため、ドパミン

拮抗剤の消化管運動亢

進作用と拮抗する。

＊
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(2)その他の副作用

以下のような副作用があらわれた場合には、症状に応じ

て適切な処置を行うこと。

注）このような症状があらわれた場合には、投与を中止するこ

と。

５．高齢者への投与

一般に高齢者では前立腺肥大を伴っている場合が多いの

で慎重に投与すること。

６．妊婦、産婦、授乳婦等への投与

妊婦又は妊娠している可能性のある婦人には、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。［妊娠中の投与に関する安全性は確立していない。]

７．過量投与

(1)症状

過量投与した場合、口渇、眼の調節障害、せん妄、心悸

亢進、血圧上昇等を引き起こす可能性がある。

(2)処置

心血管系の症状が発現した場合は標準的な処置、呼吸麻

痺の場合は挿管や人工呼吸、尿閉の場合は導尿を必要に

応じて考慮すること。緑内障の場合は、眼科医などの適

切な治療を受けること。

また、必要に応じ、副交感神経興奮薬の投与および適切

な支持療法を行うこと。

８．適用上の注意

薬剤交付時

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報告されている。］

【 臨 床 成 績】

国内で実施された臨床試験の結果、承認された効能・効果に

対する本剤の臨床効果が認められた。

【 薬 効 薬 理】
１．鎮痙作用

摘出腸管におけるピロカルピン誘発痙攣をアトロピンとほぼ同量

で抑制する(モルモット1））。

２．消化管運動抑制作用

静脈内投与により空腸の自動運動をアトロピンと同等に抑制する

ことが、バルーン法を用いて認められている(イヌ1））。

３．胃液分泌抑制作用

皮下及び静脈内投与により、基礎及び刺激時の胃液分泌量、酸分

泌量、ペプシン分泌量を抑制する(ラット2））。

４．膀胱内圧上昇抑制作用

静脈内投与により、カルバミルコリンによる膀胱内圧の上昇を抑

制し、緊張を低下させる(ウサギ3））。

５．臨床薬理

(1)消化管運動抑制作用

健康成人に胃、十二指腸及び直腸内投与すると胃、小腸における

自動運動及びメトクロプラミド投与による運動亢進を抑制するこ

とが、バルーン法を用いて認められている。4～6）

(2)胃液分泌抑制作用

ヒトに皮下及び静脈内投与すると、基礎及び刺激時の胃液分泌量、

酸分泌量、ペプシン分泌量を抑制することが認められている。7）

(3)胆のう収縮抑制作用

健康成人に静脈内投与すると、卵黄反射による胆のう収縮を抑制

することがX線撮影により認められている。8,9）

(4)膀胱内圧上昇抑制作用

健康成人に静脈内投与すると、カルバミルコリンによる膀胱内圧

の上昇を抑制し、緊張を低下させる。3）

【有効成分に関する理化学的知見】
一般名：ブチルスコポラミン臭化物(JAN)

Scopolamine Butylbromide(JAN)

化学名：(1S,2S,4R,5R,7s)-9-Butyl-7-[(2S)-3-hydroxy-2-
phenylpropanoyloxy]-9-methyl-3-oxa-9-azoniatricyclo
[3.3.1.02,4]nonane bromide

化学構造式：

分子式：C21H30BrNO4

分子量：440.37

性 状：

・白色の結晶又は結晶性の粉末である。

・水に極めて溶けやすく、酢酸（100）に溶けやすく、エタノール（95）

にやや溶けやすく、メタノールにやや溶けにくく、無水酢酸に溶け

にくく、ジエチルエーテルにほとんど溶けない。

・本品1.0gを水10mLに溶かした液のpHは5.5～6.5である。

融 点：約140℃(分解)

＊【包 装】
ブスコパン錠10mg：100錠(10錠×10）PTP

1000錠(10錠×100）PTP

【主 要 文 献】
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４）Schmid E et al：Arzneimittelforschung 18：1449,1968

５）Schmid E et al：Arzneimittelforschung 19：998,1969

６）Schmid E et al：Arzneimittelforschung 21：813,1971

７）梅野喬連：日本医科大学雑誌 26：1290,1959
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＊＊ 眼

0.1～５％未満５％以上

口渇

調節障害 散瞳、閉塞

隅角緑内障

排尿障害

頭痛、頭重感

心悸亢進

発疹 蕁麻疹、紅

斑、そう痒

症

腹部膨満感、鼓腸、便

秘
消 化 器

頻度不明

泌 尿 器

精神神経系

循 環 器

＊＊ 過 敏 症注)

＊＊

＊＊
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審議結果報告書 

 

平成 23 年 8 月 31 日 

医薬食品局審査管理課 

 

 

 

［販 売 名］ アレギサール鼻炎、アレギサール OTC、アレスケープ 

 

［一 般 名］ ペミロラストカリウム 

 

［申 請 者］ 田辺三菱製薬株式会社 

 

［申請年月日］ 平成 22年 1月 29日 

 

［審 議 結 果］ 

 平成 23 年 8 月 18 日開催された一般用医薬品部会において、下記の承認条件

を付した上で本品目を承認して差し支えないとされ、薬事・食品衛生審議会薬

事分科会に報告することとされた。 

 

［承 認 条 件］ 

 承認後、少なくとも 3年間の安全性に関する製造販売後調査を実施すること。 

 

 



審査報告書 

平成 23 年 7 月 28 日  

独立行政法人医薬品医療機器総合機構  

 

承認申請のあった下記の医薬品にかかる医薬品医療機器総合機構での審査結果は、以下

のとおりである。 

 

 

記 

 

［販売名］     アレギサール鼻炎、アレギサール OTC、アレスケープ 

［一般名］     ペミロラストカリウム 

［申請者］     田辺三菱製薬株式会社 

［申請年月日］   平成 22 年 1 月 29 日  

［申請区分］    一般用医薬品 区分（4） 

［特記事項］    特になし  

［審査担当部］   一般薬等審査部 

 

 

 

 

 

 

 

 



審査結果 

平成 23 年 7 月 28 日作成  

 

［販売名］     アレギサール鼻炎、アレギサール OTC、アレスケープ 

［一般名］     ペミロラストカリウム 

［申請者］     田辺三菱製薬株式会社 

［申請年月日］   平成 22 年 1 月 29 日  

［成分・分量］   1 日 2 錠中 ペミロラストカリウム 10mg 

 

［審査結果］  

医薬品医療機器総合機構における審査の結果、本品目は、以下の効能・効果、用法・用量のも

とで一般用医薬品として承認して差し支えないと判断した。なお、以下の条件を付すことが適当

であると判断した。 

 

［効能・効果］ 花粉、ハウスダスト（室内塵）などによる次のような鼻のアレルギー症状の緩

和：くしゃみ、鼻みず、鼻づまり 

［用法・用量］ 成人（15 歳以上）1 回 1 錠を 1 日 2 回朝食後及び夕食後に服用する。 

 

承認条件 

承認後、少なくとも 3 年間の安全性に関する製造販売後調査を実施すること。 
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審査報告 

平成 23 年 7 月 28 日 

 

１．品目の概要 

［販売名］       アレギサール鼻炎、アレギサール OTC、アレスケープ 

［申請者］       田辺三菱製薬株式会社 

［申請年月日］     平成 22 年 1 月 29 日  

［成分・分量］     1 日 2 錠中 ペミロラストカリウム 10mg 

［申請時の効能・効果］ 花粉、ハウスダスト（室内塵）などによる次のような鼻のアレルギー症

状の緩和：くしゃみ、鼻みず、鼻づまり 

花粉によるアレルギー歴のある方に対する初期治療 

［申請時の用法・用量］ 成人（15 歳以上）、1 日 2 回、朝食後及び夕食後（又は就寝前）に 1 錠

を服用する。 

花粉によるアレルギー歴のある方に対する初期治療の場合には、好発時

期を考えて、その 1～2 週間前から服用を開始すること。 

 

２．提出された資料の概略及び審査の概略 

本品目については、一般用医薬品専門協議における議論を踏まえ、医薬品医療機器総合機構

（以下、「機構」という。）において審査がなされた。なお、本専門協議の専門委員は、本申請品

目についての専門委員からの申し出等に基づき、「医薬品医療機器総合機構における専門協議等

の実施に関する達」（平成 20 年 12 月 25 日付、20 達第 8 号）の規定により、指名した。 

 

イ．起原又は発見の経緯及び外国における使用状況等に関する資料 

 本品は、抗アレルギー薬ペミロラストカリウムの医療用医薬品「アレギサール錠 5mg」を同一

の成分・分量にて新一般用医薬品とするものである。 

ペミロラストカリウムは、米国のブリストル・マイヤーズ・スクイブ社（現 ブリストル・マ

イヤーズ株式会社）により合成されたアレルギー性疾患治療薬で、マスト細胞や好酸球からの化

学伝達物質の遊離を抑制する薬物である。 

日本国内においては、東京田辺製薬株式会社（現 田辺三菱製薬株式会社）とブリストル・マ

イヤーズ・スクイブ社により共同開発され、1991 年 1 月 18 日に「アレギサール錠 10mg」が気

管支喘息の効能・効果で承認された。その後、0.5%ドライシロップ剤の追加承認を経て、「アレ

ギサール錠 5mg」が 1994 年 9 月 7 日に気管支喘息、アレルギー性鼻炎の効能・効果で承認され

た。なお、その後 10mg 錠及びドライシロップ 0.5%にもアレルギー性鼻炎の効能・効果が追加さ

れた。10mg 錠の承認後、6 年間の使用成績調査が実施され、1999 年 3 月に再審査結果が通知さ

れた。本申請においては、1 回 5mg の服用により有効性が示されているアレルギー性鼻炎のみの

効能・効果及び用法・用量とされた。 

また、剤形は異なるが、アレルギー性結膜炎、春季カタルを効能・効果とする点眼剤が参天製

薬より販売されている。 
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申請者は、本剤を一般用医薬品とすることの意義として、既存の一般用鼻炎薬の多くが眠気の

副作用が懸念される抗ヒスタミン薬であるのに対し、本成分は抗ヒスタミン作用を有していない

ため、一般消費者にとって新たな選択肢が増え、セルフメディケーションに貢献することができ

る、と述べている。なお、本成分は、薬事・食品衛生審議会の一般用医薬品部会においてスイッ

チ化が了承された成分の一つである（平成 20 年 8 月 28 日付薬食審査発第 0828001 号審査管理課

長通知）。 

 国内における同種・同効薬としては、本成分と同様のケミカルメディエーター遊離抑制薬であ

るクロモグリク酸ナトリウムは点眼薬及び点鼻薬が一般用医薬品として承認されているが、内服

薬は承認されていない。また、本成分と同様にアレルギー性鼻炎を適応とする一般用医薬品とし

て、アゼラスチン塩酸塩やケトチフェンフマル酸塩等が承認されているが、いずれも抗ヒスタミ

ン作用を有しているという点が本成分とは異なる。 

外国における使用状況としては、韓国にて気管支喘息及び通年性アレルギー性鼻炎を効能・効

果として販売されている。 

 

ロ．物理化学的性質並びに規格及び試験方法等に関する資料  

 本剤は「アレギサール錠 5mg」と割線の有無を除いて同一の製剤である。申請時は別紙規格ペ

ミロラストカリウム及び製剤について、医療用から変更する項目の試験結果が提出されていたが、

第 16 改正日本薬局方にペミロラストカリウム及びペミロラストカリウム錠が収載されたことか

ら、全て日局が準用された。 

 機構は規格及び試験方法について、問題ないと判断した。 

 

ハ．安定性に関する資料 

 本項については、医療用医薬品申請時及び一変申請時の試験成績が資料概要中にまとめられて

おり、新たな試験は行われていない。 

 機構は、医療用申請時には崩壊性が安定性試験の項目とされていたが、本申請において削除さ

れていることについて説明を求めた。申請者は、「アレギサール錠 5mg」は品質再評価の指定を

受け局外規第三部にその試験法が収載されたため、崩壊性を削除し溶出性を設定する一変を行っ

た。本申請においても同様に溶出試験を設定したため、安定性の項目に崩壊性は記載していない

と説明された。室温で 3 年以上保存した 3 ロットにおいて溶出性に経時的な変化が認められなか

ったことが示されており、機構は問題ないと判断した。 

 

ニ．薬理作用に関する資料 

本項については、医療用医薬品申請時の試験成績が資料概要中にまとめられており、新たな試

験は行われていない。 

 

ホ．吸収・分布・代謝・排泄に関する資料 

本項については、医療用医薬品申請時の試験成績が資料概要中にまとめられており、新たな試

験は行われていない。 
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ヘ．毒性に関する資料  

本項については、医療用医薬品申請時の試験成績が資料概要中にまとめられており、新たな試

験は行われていない。 

 

ト．臨床試験に関する資料  

本項については、医療用医薬品申請時の資料がまとめられている。 

 アレルギー性鼻炎を対象とした臨床試験は、第Ⅱ相、第Ⅲ相、一般臨床試験及び長期投与試験

が実施されている。これらの試験における解析対象症例 415 例について、最終全般改善度の中等

度改善以上は 51.1%（212／415 例）であった。承認後 6 年間の市販後調査におけるアレルギー性

鼻炎を対象とした解析症例 2,312 例中、無効症例は 5.8%（134／2312 例）であった。 

安全性については、臨床試験における副作用発現率は 6.0%（27／451 例）であった。その内訳

は腹痛等の消化器系 3.1%（14／451 例）、眠気等の精神・神経系 1.3%（6／451 例）等であり、

重篤な症例は認められなかった。市販後調査における副作用発現症例率は 1.4%（33／2,364 例）

で、その内訳は、眠気等の精神障害 0.6%（13／2364 例）等であった。再審査期間中、企業が自

主的に実施した特別調査Ⅱにおいて、円形脱毛症、BUN 上昇、尿糖が、自発報告において再生不

良性貧血が各 1 例重篤例として認められた。これらのうち BUN 上昇については、集積例数が 7

例となったことから、「使用上の注意」が改訂されている。再審査期間終了後にペミロラストカリ

ウムに関連した重篤な副作用が 3 例 4 件報告されており、その内容は全身発赤、顔面浮腫、多形

滲出性紅斑、肝障害が各 1 件であった。 

機構は、医療用申請時の臨床試験（第Ⅲ相、一般臨床及び長期投与）における被験者の選択基

準が「鼻症状の程度が中等症又は重症」とされていることについて、一般用医薬品の対象として

妥当か説明を求めた。申請者は、アレルギー性鼻炎は鼻症状の程度（くしゃみの回数、鼻汁、鼻

閉）が中等症又は重症であっても、全体的な症状として日常生活に大きく支障はないと判断され、

一般用医薬品の使用者となる場合もあることから、評価対象として問題ないこと、また、使用成

績調査では患者全体の副作用発現症例率 1.4%、無効率 5.8%であったのに対して、軽症の患者で

はそれぞれ 1.1%、8.8%であり大きな差はみられなかったことが説明され、機構はこれを了承し

た。 

また、再審査期間終了後に報告された重篤な副作用症例のうち、全身発赤と顔面浮腫と判断さ

れた症例及び多形滲出性紅斑と判断された症例は、それぞれアナフィラキシーショック及びステ

ィーブンス・ジョンソン症候群に該当する可能性が考えられ、少なくとも薬剤師に対してこれら

の副作用が発現する可能性を注意喚起すべきと専門委員より指摘があったことから、薬剤師向け

情報提供資料に記載するよう求めたところ、対応された。 

 

◎効能・効果、用法・用量、使用上の注意（案）及びその設定根拠  

効能・効果について 

申請時には、既存の一般用抗アレルギー用薬で設定されている内容に、「花粉によるアレルギー

歴のある方に対する初期治療」との文言が追加されていた。 
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機構は、この効能・効果について、医療用医薬品においても標榜されていないこと、このよう

な効能・効果とすることにより長期にわたり漫然と使用される懸念があることから、その妥当性

について申請者の見解を求めた。申請者からは、医療現場での使用実態を踏まえて設定したが、

医療用承認時の臨床試験では花粉によるアレルギー歴のある場合の初期治療は評価していないこ

と、また、スギ花粉症に対する飛散前投与と飛散後投与の有効性を比較した臨床論文では飛散前

投与の方がより症状が軽減されていることが示されている（藤森他、耳鼻、50、2004 他 4 報）

が、これらは厳密に評価された試験ではないことから、効能・効果から初期治療に関する記載は

削除すると回答された。しかし、医療用の「重要な基本的注意」の項に「本剤を季節性の患者に

投与する場合は、好発季節を考えて、その直前から投与を開始し、好発季節終了時まで続けるこ

とが望ましい」と記載されていること、鼻アレルギー診療ガイドライン 2009（以下、ガイドライ

ン。）では、ケミカルメディエーター遊離抑制薬による治療について「飛散開始予測日の 1～2 週

間前を目途に治療を始める」、「臨床的に十分な効果が認められるには 1～2 週間の連用が必要」と

されていることを考慮し、「用法及び用量に関連する注意」に「花粉によるアレルギー症状に対し

て服用する場合は、花粉飛散開始の 1～2 週間前を目安に服用を開始することが望ましい」及び「本

剤は効果があらわれるまでに 1～2 週間必要とすることがある」を記載するとされた。機構は、医

療用申請時の長期投与試験や使用成績調査において長期服用での安全性が示されていること、す

でに一般用医薬品として承認されている第 2 世代抗ヒスタミン薬の「用法及び用量に関連する注

意」に季節性アレルギー性鼻炎の場合は症状発現直後から服用することが効果的である旨の記載

があることからこれを了承した。 

 

用法・用量について 

 申請時、医療用の用法・用量に加え、「花粉によるアレルギー歴のある方に対する初期治療の場

合は、好発時期を考えて、その 1～2 週間前から服用を開始すること」とされていた。この用法・

用量については、「効能・効果について」で述べた理由により削除された。 

 機構は、服用時期が医療用と同様に「朝食後及び夕食後（又は就寝前）」とされていることにつ

いて、一般用医薬品としては夕食後か就寝前のどちらかに決めた方が分かりやすく、また誤用が

減少すると思われることから、検討するよう求めた。申請者は、鼻炎用薬を就寝前服用とする必

要性は少ないと推察されることを理由に「朝食後及び夕食後」に変更すると回答し、機構はこれ

を了承した。 

 

使用上の注意について 

「使用上の注意」は、医療用ペミロラストカリウム製剤の使用上の注意及び再審査資料に基づ

き、既存の一般用アレルギー用薬を参考に設定された。 

機構は、本成分とは作用機序が異なるものの、同種同効薬との併用に関する注意事項を記載す

る必要がないか検討を求めた。申請者は、本品と適応対象が同じである他の抗アレルギー剤（鼻

炎用内服薬、皮膚疾患用薬を含む）については併用する必要はないことから「してはいけないこ

と」に記載し、抗ヒスタミン薬（かぜ薬、鎮咳去痰薬、乗物酔い薬、催眠鎮静薬）を含有する医

薬品については、鼻炎症状の原因がアレルギー以外の可能性があることや、必要以上の薬剤の併
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用となる可能性があるため「相談すること」に記載すると回答され、機構はこれを了承した。 

機構は、「相談すること」の「4 週間服用しても症状の改善がみられない場合は医師の診療を受

けること」について、症状の改善がみられないまま漫然と 4 週に渡って服用することが適切であ

るのか検討を求めた。申請者は、ガイドラインにおいて「臨床的に十分な効果が認められるには

1～2 週間の連用が必要」とされていることも考慮し、「2 週間を超えて服用する場合は医師又は薬

剤師に相談すること」と記載すると回答された。機構は、ガイドライン及び既存の一般用抗アレ

ルギー薬における記載を参考に、一般用医薬品としての安全性を担保する上で妥当な期間と判断

し、これを了承した。 

 

3．総合評価 

以上のような検討を行った結果、機構は提出された申請内容について、以下の効能・効果、用

法・用量において本品を承認して差し支えないと判断した。なお、以下の条件を付すことが適当

であると判断する。  

 

［効能・効果］ 花粉、ハウスダスト（室内塵）などによる次のような鼻のアレルギー症状の緩

和：くしゃみ、鼻みず、鼻づまり 

［用法・用量］ 成人（15 歳以上）1 回 1 錠を 1 日 2 回、朝食後及び夕食後に服用する。 

 

承認条件 

承認後、少なくとも 3 年間の安全性に関する製造販売後調査を実施すること。 

 







【 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

【 組成・性状 】
販売名 アレグラ錠30mg アレグラ錠60mg アレグラOD錠60mg
有効成分
（１錠中）

日局フェキソフェナジン
塩酸塩30mg

日局フェキソフェナジン
塩酸塩60mg

日局フェキソフェナジン
塩酸塩60mg

添加物

結晶セルロース、部分アルファー化デ
ンプン、クロスカルメロースナトリウ
ム、ステアリン酸マグネシウム、軽質
無水ケイ酸、ヒプロメロース、ポビド
ン、酸化チタン、マクロゴール400、
三二酸化鉄、黄色三二酸化鉄

アミノアルキルメ
タクリレートコポ
リマーE、乳糖水
和物、結晶セル
ロース、結晶セル
ロース（粒）、ステ
アリン酸マグネシ
ウム、ポビドン、
クロスポビドン、
香料、含水二酸化
ケイ素、アスパル
テーム（L-フェニル
アラニン化合物）

色・剤形 うすいだいだい色のフィルムコート錠 白色の素錠（口腔
内崩壊錠）

外形           

大きさ（mm） 直径6.4 長径12.1、短径5.6 直径11.0
厚さ（mm） 3.4 4.1 4.1
重量（g） 0.10 0.21 0.45
識別コード 　03 　06 －

【 効能又は効果 】
アレルギー性鼻炎、蕁麻疹、皮膚疾患（湿疹・皮膚炎、
皮膚そう痒症、アトピー性皮膚炎）に伴うそう痒

【 用法及び用量 】
通常、成人にはフェキソフェナジン塩酸塩として１回60mg
を１日２回経口投与する。
通常、７歳以上12歳未満の小児にはフェキソフェナジン
塩酸塩として１回30mgを１日２回、12歳以上の小児には
フェキソフェナジン塩酸塩として１回60mgを１日２回経
口投与する。
なお、症状により適宜増減する。

〈用法及び用量に関連する使用上の注意〉
OD錠は口腔内で崩壊するが、口腔の粘膜から吸収さ
れることはないため、唾液又は水で飲み込むこと。
［「9．適用上の注意」の項参照］

【 使用上の注意 】
1．重要な基本的注意
⑴ 本剤を季節性の患者に投与する場合は、好発季節を
考えて、その直前から投与を開始し、好発季節終了
時まで続けることが望ましい。
⑵ 本剤の使用により効果が認められない場合には、漫
然と長期にわたり投与しないように注意すること。

2．相互作用
　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

制酸剤（水酸化アル
ミニウム・水酸化マ
グネシウム含有製剤）

本剤の作用を減弱させ
ることがあるので、同
時に服用させないなど
慎重に投与すること。
［【 薬物動態 】の項参
照］

水酸化アルミニウム・水
酸化マグネシウムが本剤
を一時的に吸着すること
により吸収量が減少する
ことによるものと推定さ
れる。

エリスロマイシン 本剤の血漿中濃度を上
昇させるとの報告があ
る。［【 薬物動態 】の
項参照］

P糖蛋白の阻害による本
剤のクリアランスの低下
及び吸収率の増加に起因
するものと推定される。

3．副作用
〈成人〉
国内・外の臨床試験において、総症例6,809例（国内1,060
例、海外5,749例）中、1,093例（16.1％）に副作用（臨
床検査値異常を含む）が認められ、主な副作用は頭痛
310例（4.6％）、眠気158例（2.3％）、嘔気83例（1.2％）
等であった。（効能・効果追加承認時）
使用成績調査及び特別調査において、総症例3,876例中、
61例（1.6％）に副作用（臨床検査値異常を含む）が認
められ、主な副作用は眠気19例（0.5％）、腹痛８例
（0.2％）、めまい、倦怠感各５例（各0.1％）等であった。
（再審査終了時）
〈小児〉
国内臨床試験において、総症例158例中、13例（8.2％）
に副作用（臨床検査値異常を含む）が認められ、主な
副作用は眠気５例（3.2％）、ALT（GPT）上昇３例（1.9％）、
γ-GTP上昇２例（1.3％）、喘息増悪２例（1.3％）等であっ
た。（用法・用量追加承認時）
使用成績調査において、総症例3,313例中、23例（0.69％）
に副作用（臨床検査値異常を含む）が認められ、主な
副作用は眠気６例（0.18％）、腹痛２例（0.06％）、胃腸
炎２例（0.06％）等であった。
４週間を超える長期投与症例174例において副作用は認
められなかった。製造販売後臨床試験において、総症例
304例中、10例（3.3％）に副作用（臨床検査値異常を含む）
が認められ、主な副作用はAST（GOT）上昇５例（1.6％）、

＊＊

＊＊2013年５月改訂（第16版）
　　2013年１月改訂（第十六改正日本薬局方第一追補に伴う改訂）

貯　　法：室温保存（OD錠はアルミピロー開封後は湿気を避けて保存のこと）
使用期限：外箱に表示
注　　意：OD錠は自動分包機には適さない。［通常の錠剤に比べ柔らかい。］

アレルギー性疾患治療剤 アレルギー性疾患治療剤

日本標準商品分類番号
８７４４９

アレグラ錠
30mg

アレグラ錠
60mg

アレグラOD錠
60mg

承認番号 21800AMY10127 21200AMY00202 22200AMX01013
薬価収載 2006年12月 2000年11月 2011年６月
販売開始 2007年１月 2000年11月 2011年 7 月

再審査結果 2013年４月 2013年４月 －
効能追加 － 2002年４月 －
用法・用量追加 － 2006年10月 －
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ALT（GPT）上昇２例（0.7％）等であった。（再審査終
了時）
なお、比較試験において副作用の発現率にはプラセボ
との差はなかった。
「重大な副作用」及び「その他の副作用」の発現頻度は、
成人の効能・効果追加承認時までの国内外の臨床試験、
小児の用法・用量追加承認時までの国内臨床試験及び
製造販売後調査等（使用成績調査、特定使用成績調査、
製造販売後臨床試験）の結果を合わせて算出した。
⑴重大な副作用
1）ショッ ク、アナフィラキシー（頻度不明注））…ショッ

ク、アナフィラキシーがあらわれることが
あるので、観察を十分に行い、呼吸困難、
血圧低下、意識消失、血管浮腫、胸痛、潮
紅等の過敏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。

2）肝機能 障害、黄疸（頻度不明注））…AST（GOT）、ALT
（GPT）、γ-GTP、Al-P、LDHの上昇等の肝機
能障害、黄疸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、投与を中止し、適切な処置を行うこと。

3）無顆粒 球症（頻度不明注））、白血球減少（0.2％）、
好中球減少（0.1％未満）…無顆粒球症、白血
球減少、好中球減少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し、適切な処置を
行うこと。

注）自発報告において認められている副作用のため頻度不明。

⑵その他の副作用
頻度不明注3） 0.1～５％未満 0.1％未満

精神神経系 頭痛、眠気、疲労、倦
怠感、めまい、不眠、
神経過敏

悪夢、睡眠障
害、しびれ感

消 化 器 嘔気、嘔吐、口渇、腹痛、
下痢、消化不良

便秘

過 敏 症注1） 血管浮腫 そう痒 蕁麻疹、潮紅、
発疹

肝　臓注2） AST（GOT）上昇、ALT
（GPT）上昇

腎臓・泌尿
器

排尿困難 頻尿

循 環 器 動悸、血圧上
昇

そ の 他 呼吸困難、味
覚異常、浮腫、
胸痛、月経異
常

注1）このような症状があらわれた場合には、投与を中止すること。
注2） このような異常があらわれた場合には、減量、休薬等の適切な

処置を行うこと。
注3）自発報告において認められている副作用のため頻度不明。

4．高齢者への投与
高齢者では腎機能が低下していることが多く、腎臓か
らも排泄される本剤では血中濃度が上昇する場合があ
るので、異常が認められた場合には適切な処置を行う
こと。

5．妊婦、産婦、授乳婦等への投与
⑴ 妊婦又は妊娠している可能性のある婦人には、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。［妊娠中の投与に関する安全性は確
立していない。］
⑵ 授乳中の婦人には本剤投与中は授乳を避けさせるこ
と。［動物実験（ラット）で乳汁中へ移行することが

報告されている。］
6．小児等への投与
低出生体重児、新生児、乳児、幼児に対する安全性は
確立していない。［使用経験が少ない。］

7．臨床検査結果に及ぼす影響
本剤は、アレルゲン皮内反応を抑制するため、アレル
ゲン皮内反応検査を実施する３～５日前から本剤の投
与を中止すること。
8．過量投与
過量投与に関する報告は限られており、外国での過量
服用症例報告には用量が不明な症例が多いが、最も高
用量を服用した２例（1800～3600mg）では、症状はな
いかあるいはめまい、眠気及び口渇が報告されている。
過量投与例においては、吸収されずに残っている薬物
を通常の方法で除去すること及び、その後の処置は対
症的、補助的療法を検討すること。なお、本剤は血液
透析によって除去できない。
9．適用上の注意
⑴アレグラ錠30mg、錠60mg
薬剤交付時：PTP包装の薬剤はPTPシートから取り
出して服用するように指導すること。［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
することが報告されている。］

⑵アレグラOD錠60mg
1）薬剤交付時：以下の点について、指導すること。
ａ． ブリスターシートから取り出して服用するこ

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報
告されている。］

ｂ． ブリスターシートからの取り出しは、裏面の
シートを完全に剥がした後、錠剤を取り出す
こと。OD錠は錠剤と比べて性質上柔らかく、
割れることがあるので、裏面のシートを剥が
さずに押し出さないこと。

ｃ．欠けや割れが生じた場合は全量服用すること。
ｄ． 吸湿性を有するため、服用直前にブリスター

シートから取り出すこと。
2）服用時：
ａ． 本剤は舌の上にのせ唾液を浸潤させ、崩壊後

唾液のみで服用可能である。また、水で服用
することもできる。

ｂ． 本剤は寝たままの状態では、水なしで服用し
ないこと。

【 薬物動態 】
1．血中濃度
⑴成人1）（フェキソフェナジン塩酸塩60mg）
健康成人男子８例にフェキソフェナジン塩酸塩カプ
セル60mgを空腹時単回経口投与したとき、血漿中
フェキソフェナジン濃度は、すみやかに上昇し、投
与後2.2時間で最高血漿中濃度248ng/mLに達した。血
漿中濃度消失半減期は9.6時間であった。反復投与時
には蓄積傾向はみられなかった。

＊＊

＊＊

＊＊

＊＊
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血漿中濃度パラメータ

投与量 AUC0－∞
（ng・hr/mL）

tmax
（hr）

Cmax
（ng/mL）

t½
（hr）

CL/F
（L/h）

 60mg 1445±517 2.2±0.8 248±112  9.6±5.7 44.4±18.2

120mg 3412±969 1.9±0.7 564±221 13.8±8.9 35.0± 9.3

（平均±SD）

⑵小児2）（フェキソフェナジン塩酸塩30mg、60mg）
小児の通年性アレルギー性鼻炎患者にフェキソフェ
ナジン塩酸塩錠30mg（７～11歳：50例）及び60mg（12
～15歳：19例）を１日２回28日間反復経口投与した
とき、最終回投与時のフェキソフェナジンのAUC0－∞は
そ れ ぞ れ851ng・hr/mL及 び1215ng・hr/mL、Cmaxは
150ng/mL及び185ng/mLであった。

血漿中濃度パラメータ

対象患者 年齢（歳）投与量 症例数 AUC0－∞
（ng・hr/mL）

Cmax
（ng/mL）

t½
（hr）

CL/F
（L/hr）

日本人小
児患者a）

７－11 30mg 50  851±325 150±77 15.8±10.8 40.1±14.6

12－15 60mg 19 1215±269 185±77 12.3± 9.2 51.6±10.9

外国人小
児患者b）

（参考）
７－12 30mg 14 1091±400 184±88  8.8± 3.0 29.1±10.5

（平均±SD）
（注）各パラメータの算出方法
ａ：NONMEMによるベイズ推定、ｂ：ノンコンパートメント解析

⑶成人3）（OD錠60mg）
クロスオーバー法により、日本人健康成人男子に、
OD錠60mg又はアレグラ錠60mgをそれぞれ空腹時単
回経口投与したとき、フェキソフェナジンの血漿中
濃度及び薬物動態パラメータは以下のとおりであっ
た。OD錠60mgは、水なしで服用又は水とともに服
用した場合のいずれにおいても、アレグラ錠60mgと
生物学的に同等であることが確認された。

血漿中濃度パラメータ

投与製剤 Cmax
（ng/mL）

AUC0－72
（ng・hr/mL）

tmax
（hr）

t½
（hr）

OD錠60mg
（水なしで服用） 243±90.3 1650±504 2.0 19.0±47.6

OD錠60mg
（水とともに服用） 280±95.8 1820±567 1.5 16.6±19.0

アレグラ錠60mg 278±124 1790±631 2.0 16.6±21.1

（平均±SD、tmaxは中央値）

2．吸収・代謝・排泄
健康成人男子８例にフェキソフェナジン塩酸塩カプセ
ル60mgを単回経口投与したときの投与後48時間までの
尿中フェキソフェナジンの平均累積回収率は、11.1％で
あった1）。
外国人健康成人男子に14C-フェキソフェナジン塩酸塩溶
液60mgを単回経口投与したとき、投与後11日までの尿
及び糞中の回収率は91.5％で、放射能を示す分画のほと
んどはフェキソフェナジンであり、糞中に約80％、尿
中に約11.5％排泄された4）。

3．蛋白結合率5）

フェキソフェナジンのin vivoにおける血漿蛋白との結合
率は、13～7359ng/mLの濃度範囲で60～82％（69.4±
5.9％）であった。
4．高齢者での体内動態（外国人データ）6）

65歳以上の健康高齢者20例にフェキソフェナジン塩酸
塩カプセル80mgを単回投与したときのフェキソフェナ
ジンのAUC0－∞は2906ng・hr/mL、Cmaxは418ng/mL、t½
は15.2hrであった。これらの値は健康若年者における値
のそれぞれ1.6、1.6、1.1倍であった。なお、忍容性は良
好であった。
（注） 成人における本剤の承認された用量は１回60mg、

１日２回である。
5．腎機能障害患者における体内動態（外国人データ）7）

成人の腎機能障害患者29例にフェキソフェナジン塩酸
塩カプセル80mgを単回投与したとき、クレアチニンク
リアランス41～80mL/min及び11～40mL/minの患者に
おけるフェキソフェナジンのCmaxは健康成人に比し、そ
れぞれ1.5倍及び1.7倍高く、平均消失半減期はそれぞれ
1.6倍及び1.8倍長かった。また、透析患者（クレアチニ
ンクリアランス：10mL/min以下）におけるフェキソ
フェナジンのCmaxは健康成人に比し、1.5倍高く、平均
消失半減期は1.4倍長かった。なお、忍容性は良好であっ
た。
（注） 成人における本剤の承認された用量は１回60mg、

１日２回である。
6．肝機能障害患者における体内動態（外国人データ）8）

成人の肝機能障害患者17例（アルコール性肝硬変10例、
ウイルス肝炎５例、その他２例）にフェキソフェナジン
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塩酸塩カプセル80mgを単回投与したとき、肝機能障害患
者におけるフェキソフェナジンの薬物動態は、被験者間
の分散も大きく、肝障害の程度による体内動態の差は
みられなかった。Child-Pugh分類でB又はC１であった
患者のフェキソフェナジンのAUC0－∞は2176ng・hr/mL、
Cmaxは281ng/mL、t½は16.0hrであった。これらの値は
健康若年者における値のそれぞれ1.2、1.1、1.2倍であっ
た。なお、忍容性は良好であった。
（注） 成人における本剤の承認された用量は１回60mg、

１日２回である。
7．食事の影響（外国人データ）9）

健康成人男子22例にクロスオーバー法で、空腹時及び
食後（高脂肪食）にフェキソフェナジン塩酸塩錠120mg
を単回経口投与したとき、空腹時に比べ食後投与時の
AUC0－∞及びCmaxはそれぞれ15％及び14％減少した。日
本人においても、クロスオーバー法による検討ではな
いが、フェキソフェナジン塩酸塩円形錠を食後投与し
たときのAUC0－∞及びCmaxから外国人と同様の食事の影
響が推察された。

8．薬物相互作用
健康成人男子を対象にした薬物相互作用の検討につい
て以下に示した。併用により血漿中フェキソフェナジ
ン濃度が約２倍に上昇した場合においてもQTcなどの
心電図を含め安全性に問題はみられなかった。Cmaxが承
認用量投与時の10倍以上となる条件下での検討10）も行
われたが、同様に心電図への影響はなく、有害事象の
増加も認められず、薬物相互作用による血漿中フェキ
ソフェナジン濃度の上昇に起因する安全性への影響は
ないと考えられた。
⑴エリスロマイシン11，12）

健康成人男子18例にフェキソフェナジン塩酸塩円形
錠１回120mg１日２回とエリスロマイシン１回
300mg１日４回７日間併用して反復経口投与したと
き、血漿中フェキソフェナジンのCmaxはフェキソフェ
ナジン塩酸塩単独投与時の約２倍に上昇した。一方、
血漿中エリスロマイシン濃度には、併用による影響
はなかった。
海外における同様の試験（n＝19）でも、同程度の血
漿中フェキソフェナジン濃度の上昇が見られた。こ
の血漿中フェキソフェナジン濃度上昇の機序は動物
試験から、P糖蛋白の阻害によるフェキソフェナジン
のクリアランスの低下及び吸収率の増加に起因する
ものと推定された。

⑵ケトコナゾール13）

健康成人男子23例にフェキソフェナジン塩酸塩カプ
セル１回120mg１日２回とケトコナゾール錠400mg
１日１回７日間併用して反復経口投与したとき、血
漿中フェキソフェナジン濃度はフェキソフェナジン

塩酸塩単独投与時の約２倍に上昇したが、血漿中ケ
トコナゾール濃度には、併用による影響はなかった
（外国人データ）。血漿中フェキソフェナジン濃度上
昇の機序はエリスロマイシンと同様と推定された。
⑶オメプラゾール14）

健康成人男子23例にフェキソフェナジン塩酸塩カプ
セル120mgの投与11時間前と１時間前にオメプラ
ゾールカプセルをそれぞれ40mg及び20mgを単回投
与したとき、フェキソフェナジン塩酸塩の薬物動態
に影響はなかった（外国人データ）。
⑷水酸化アルミニウム・水酸化マグネシウム含有製剤14）

健康成人男子22例にフェキソフェナジン塩酸塩カプ
セル120mgの投与15分前に水酸化アルミニウム・水
酸化マグネシウム含有製剤を単回投与したとき、フェ
キソフェナジンのAUC0－30及びCmaxはフェキソフェナ
ジン塩酸塩単独投与時の約40％減少した（外国人デー
タ）。これは水酸化アルミニウム・水酸化マグネシウ
ムがフェキソフェナジンを一時的に吸着することに
より吸収量が減少することによるものと推定された。
（注） 成人における本剤の承認された用量は１回60mg、

１日２回である。なお、【 薬物動態 】の項に
示したカプセル又は円形錠とアレグラ錠60mg
は生物学的に同等であった。

【 臨床成績 】
1．国内臨床成績
⑴成人
1） 成人の慢性蕁麻疹患者を対象とした用量検索試験
（解析対象214例）及び成人の季節性アレルギー性
鼻炎患者を対象とした用量比較試験（解析対象307
例）が実施された。蕁麻疹の試験では、かゆみ及
び発疹の合計症状スコアの変化量を、鼻炎の試験
では、くしゃみ発作、鼻汁、眼症状の合計症状ス
コアの変化量を主要評価項目として評価した15，16）。

国内主要試験成績⑴（症状スコア変化量　平均±SE）

対象患者 投与群 症例数 投与前 変化量 検定（共分
散分析）

慢性蕁麻疹
10mg  74 5.68±0.25 －2.12±0.34

p＝0.0042
60mg  68 6.40±0.21 －3.53±0.33

季節性アレル
ギー性鼻炎

プラセボ 105 6.74±0.14 　0.07±0.18
p＝0.0244

60mg 100 6.64±0.14 －0.36±0.18

注： 上記試験において慢性蕁麻疹は１回10mg、60mg、120mgの１日２回
投与、季節性アレルギー性鼻炎はプラセボ、１回60mg、120mgの１日
２回投与の３群比較で実施されたが、解析結果には慢性蕁麻疹は10mg
と60mgの比較のみを、季節性アレルギー性鼻炎はプラセボと60mgの
比較のみをそれぞれ示した。

2） 成人のアトピー性皮膚炎を対象としたプラセボ対
照二重盲検比較試験は、かゆみスコアの変化量を
主要評価項目として実施した17）。

国内主要試験成績⑵（かゆみスコア変化量　平均±SE）

対象患者 投与群 症例数 投与前 変化量 検定（共分
散分析）

アトピー性皮
膚炎

プラセボ 199 4.79±0.05 －0.50±0.06
p＝0.0005

60mg 201 4.68±0.05 －0.75±0.07

また、成人の湿疹・皮膚炎及び皮膚そう痒症を対
象に行われた一般臨床試験において、投与前後の
かゆみスコア変化量として、それぞれ－1.89（95％
信頼区間：［－2.26, －1.52］）及び－2.85（95％信頼
区間：［－3.50, －2.20］）の改善がみられた18，19）。
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⑵小児20，21）

小児の通年性アレルギー性鼻炎患者及びアトピー性
皮膚炎患者を対象に、本剤（7～11歳は１回30mg１
日２回、12～15歳は１回60mg１日２回）あるいは対
照薬としてケトチフェンフマル酸塩ドライシロップ
（１回１g１日２回）を投与した二重盲検比較試験が
実施された。通年性アレルギー性鼻炎の試験では、
くしゃみ発作、鼻汁、鼻閉の合計スコアの変化量を、
アトピー性皮膚炎の試験ではかゆみスコアの変化量
を主要評価項目として評価した。その結果から、対
照薬に対する本剤の非劣性が検証された。

小児　国内主要試験成績（スコア変化量平均±SE）

対象患者 投与群 症例数 投与前 変化量 解析結果（共分散分析）＊

通年性ア
レルギー
性鼻炎

フェキソフェ
ナジン塩酸塩 64 6.09±0.20 －2.06±0.19 差の点推定値：－0.227

95％片側信頼限界上限：0.172
（非劣性限界値＝0.9）ケトチフェン

フマル酸塩 63 6.10±0.19 －1.83±0.20

アトピー
性皮膚炎

フェキソフェ
ナジン塩酸塩 77 2.32±0.05 －0.50±0.06 差の点推定値：0.050

95％片側信頼限界上限：0.185
（非劣性限界値＝0.37）ケトチフェン

フマル酸塩 85 2.38±0.05 －0.58±0.06

＊： 投与前スコア及び年齢層を共変量とした共分散分析を行い、調整済み
の２群の差の点推定値及びその95％片側信頼限界上限を示した。

2．海外臨床成績22，23）

海外で成人を対象に実施したプラセボ対照二重盲検比
較試験において、本剤はプラセボに比し症状スコアの
有意な減少が示された。

海外主要試験成績（症状スコア変化量　平均±SE）

対象患者 投与群 症例数 投与前 変化量 検定（共分
散分析）

慢性蕁麻疹
プラセボ  90 1.92±0.09 －0.47±0.07

p＝0.0001
60mg  86 1.98±0.10 －1.07±0.07

季節性アレル
ギー性鼻炎

プラセボ 141 8.88±0.14 －1.56±0.20
p＝0.0001

60mg 141 8.81±0.14 －2.64±0.20

注： 上記海外主要試験（12～15歳を含む）はプラセボを対照として３～４
用量を用いて１日２回投与の比較を行っているが、解析結果にはプラ
セボと60mgの比較のみを示した。

3．精神運動能に対する影響24～26）

健康成人にフェキソフェナジン塩酸塩120mg、第一世
代の抗ヒスタミン薬及びプラセボを二重盲検、３剤３
期クロスオーバーでそれぞれ単回投与し、ワープロ入
力試験に及ぼす影響を検討したとき、その影響は第一
世代の抗ヒスタミン薬に比べ有意に小さく、プラセボ
と同様であった。
健康成人にフェキソフェナジン塩酸塩120mg、第二世
代の抗ヒスタミン薬及びプラセボを二重盲検、クロス
オーバーでそれぞれ単回投与し、ポジトロン放出断層
撮影法（PET）を用いて脳への移行性を検討した結果、
フェキソフェナジンによる大脳皮質のヒスタミンH１受
容体の占拠はほとんどみられなかった。また、視覚刺
激反応時間検査においてプラセボと差がなかった。
ブタクサアレルギー患者に、フェキソフェナジン塩酸
塩60mg、第一世代の抗ヒスタミン薬、アルコール及び
プラセボを二重盲検、４剤４期クロスオーバーでそれ
ぞれ単回投与し、シミュレーター上での自動車運転能
力に及ぼす影響を検討したとき、運転能力に及ぼす影
響は第一世代の抗ヒスタミン薬に比べ有意に小さく、
プラセボと同様であった（外国人データ）。

4．心血管系へ及ぼす影響10，27，28）

成人の季節性アレルギー性鼻炎患者にフェキソフェナ
ジン塩酸塩を１回240mgまで１日２回２週間投与した

とき、プラセボと比較して、QTc間隔の有意な変化は
見られなかった（外国人データ）。また、健康成人にフェ
キソフェナジン塩酸塩を１回60mg１日２回６ヵ月、１
回400mg１日２回6.5日間及び240mg１日１回１年間投
与しても、プラセボに比して、QTc間隔の有意な変動
はみられなかった（外国人データ）。さらに、フェキソ
フェナジン塩酸塩にはクローン化したヒト心筋遅延整
流K＋チャネルに対する影響は認められていない。

【 薬効薬理 】
フェキソフェナジン塩酸塩は、主な作用として選択的ヒ
スタミンH１受容体拮抗作用を有し、さらに炎症性サイト
カイン産生抑制作用、好酸球遊走抑制作用及びケミカル
メディエーター遊離抑制作用を有する薬剤である。
1．ヒスタミンH1受容体拮抗作用29）

フェキソフェナジン塩酸塩は、ヒスタミンH1受容体に
おいてヒスタミンと拮抗し、モルモット摘出回腸標本
及び気管標本におけるヒスタミン誘発収縮を抑制した
（10－7～３×10－6M）。また、全身投与でモルモット・ヒ
スタミン誘発気道収縮及び皮膚反応を抑制した。なお、
フェキソフェナジン塩酸塩にはアドレナリン、アセチ
ルコリン、セロトニン及びタキキニンの各受容体並び
にL型カルシウムチャネルに対する親和性は認められて
いない。
2．Ⅰ型アレルギー病態モデル動物に対する作用29）

フェキソフェナジン塩酸塩は、モルモット抗原誘発ア
レルギー性鼻炎、ラット受身皮膚アナフィラキシー
（PCA）反応、ラット抗原誘発全身性アナフィラキシー
反応及びモルモット抗原誘発即時型喘息反応を抑制し
た。
3． 好酸球、炎症性サイトカイン及び細胞接着分子に対す
る作用30）

フェキソフェナジン塩酸塩は、季節性アレルギー性鼻
炎患者由来鼻粘膜上皮細胞培養上清により誘発される
ヒト好酸球の遊走を10－6M以上で抑制した。また、季節
性アレルギー性鼻炎患者由来鼻粘膜上皮細胞を活性化
ヒト好酸球とともに培養したときに培養上清中に遊離
される炎症性サイトカインであるIL-８及びGM-CSFを
それぞれ10－6M以上及び10－9M以上で抑制し、細胞接着
分子であるsICAM-１を10－9M以上で減少させた。
4．ケミカルメディエーター遊離抑制作用29）

フェキソフェナジン塩酸塩は、健康成人の末梢血好塩
基球及びアトピー性皮膚炎患者の末梢血白血球からの
抗ヒトIgE抗体刺激によるヒスタミン遊離を抑制した
（10－6～10－5M）。また、モルモット抗原誘発即時型喘息
モデルにおいて気管支肺胞洗浄液（BALF）中のロイコ
トリエン量を減少させた。

【 有効成分に関する理化学的知見 】
一般名： フェキソフェナジン塩酸塩

（Fexofenadine　Hydrochloride）
化学名： 2-（4-｛（1RS）-1-Hydroxy-4-［4-（hydroxydiphenyl-

methyl）piperidin-1-yl］butyl｝phenyl）-2-
methylpropanoic acid monohydrochloride

分子式：C32H39NO４・HCl
分子量：538.12
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構造式：

l

性　状： 本品は白色の結晶性の粉末である。
　　　　 本品はメタノールに極めて溶けやすく、エタノー

ル（99.5）にやや溶けやすく、水に溶けにくい。
　　　　 本品のメタノール溶液（３→100）は旋光性を示さ

ない。
　　　　 本品は結晶多形が認められる。
分配係数：2.0（pH７、水－オクタノール系）

【 包　装 】
アレグラ錠30mg ：100錠［10錠（PTP）×10］、
 500錠［10錠（PTP）×50］
アレグラ錠60mg ：100錠［10錠（PTP）×10］、
 140錠［14錠（PTP）×10］、
 500錠［10錠（PTP）×50］、
 500錠（バラ）、
 700錠［14錠（PTP）×50］、
 1000錠［10錠（PTP）×100］
アレグラOD錠60mg：100錠［10錠（ブリスター）×10］、
 500錠［10錠（ブリスター）×50］

【 主要文献 】
１）社内資料：健康成人における薬物動態 ［ALE－04］
２）社内資料：小児における薬物動態 ［ALE－23］
３）社内資料：OD錠の健康成人における薬物動態
 ［ALE－24］
４）社内資料：健康成人における代謝 ［ALE－17］
５）社内資料：健康成人における蛋白結合 ［ALE－14］
６）社内資料：高齢者における薬物動態 ［ALE－05］
７）社内資料：腎機能障害患者における薬物動態
 ［ALE－06］
８）社内資料：肝機能障害患者における薬物動態
 ［ALE－07］
９）社内資料：食事の影響 ［ALE－09］
10）社内資料：健康成人における高用量の心電図の試験
 ［ALE－03］
11）浦江明憲　他：臨床薬理，31（5），639，2000
 ［ALE0011］
12）社内資料：エリスロマイシンとの相互作用
 ［ALE－10］
13）社内資料：ケトコナゾールとの相互作用 ［ALE－12］
14） 社内資料：オメプラゾール及び水酸化アルミニウム

ゲル・水酸化マグネシウムとの相互作用 ［ALE－13］
15） Kawashima, M., et al.：Int. Arch. Allergy Immunol., 

124，343，2001 ［ALE0184］

16） 社内資料：季節性アレルギー鼻炎患者における用量
比較試験 ［ALE－02］

17） Kawashima, M., et al.：Br. J. Dermatol., 148（6），
1212，2003 ［ALE0408］

18）川島眞　他：臨床医薬，18（2），297，2002 ［ALE0266］
19）川島眞　他：臨床医薬，18（2），319，2002 ［ALE0267］
20） 馬場廣太郎：耳鼻咽喉科臨床，100（2）補冊（119），1，

2007 ［ALE0887］
21）中川秀己　他：西日本皮膚科，68（5），553，2006
 ［ALE0727］
22） Finn, A.F., et al.：J. Allergy Clin. Immunol., 104（5），

1071，1999 ［ALE0006］
23） Bernstein, D.I., et al.：Ann. Allergy Asthma Immunol., 

79（5），443，1997 ［ALE0002］
24）浦江明憲　他：臨床薬理，31（5），649，2000
 ［ALE0005］
25） Tashiro, M., et al.：J. Clin. Pharmacol., 44（8），890，

2004 ［ALE0693］
26） Weiler, J.M., et al.：Ann. Intern. Med., 132，354，

2000 ［ALE0004］
27）Pratt, C.M., et al.：Am. J. Cardiol., 83，1451，1999
 ［ALE0007］
28） Pratt, C., et al.：Clin. Exp. Allergy, 29（Suppl.3），

212，1999 ［ALE0008］
29）社内資料：薬効薬理の検討 ［ALE－08］
30） Abdelaziz, M.M., et al.：J. Allergy Clin. Immunol., 101，

410，1998 ［ALE0010］

【 文献請求先 】
主要文献に記載の社内資料につきましても下記にご請求ください。
サノフィ株式会社
コールセンター　くすり相談室
〒163-1488 東京都新宿区西新宿三丁目20番２号
フリーダイヤル 0120-109-905　FAX（03）6301-3010

製造販売：
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平成 24 年 6 月 11 日 

医薬食品局審査管理課 

 

 

 

［販 売 名］ アレグラ FX、アレグラα、アレグラフレッシュ、アレグラフ
ァイン 

 

［一 般 名］ フェキソフェナジン塩酸塩 

 

［申 請 者］ サノフィ･アベンティス株式会社 

 

［申請年月日］ 平成２２年７月３０日 

 

［審 議 結 果］ 

 平成 24年 6月 7 日開催された一般用医薬品部会において、下記の承認条件を

付した上で本品目を承認して差し支えないとされ、薬事・食品衛生審議会薬事

分科会に報告することとされた。 

 

［承 認 条 件］ 

 承認後、少なくとも３年間の安全性に関する製造販売後調査を実施すること。 

 

 









































 

〔組成・性状〕

〔効能・効果〕
アレルギー性結膜炎

〔用法・用量〕
１回１～２滴、１日４回（朝、昼、夕方及び就寝前）点眼

する。

〔使用上の注意〕
※1．副作用

申請時における臨床試験において374例中９例（2.41％）

に副作用が認められた。主な副作用として眼刺激８件

（2.14％）、眼痛２件（0.53％）、流涙増加２件（0.53％）

が認められた。（承認時における集計）

市販後の使用成績調査において副作用集計の対象となっ

た3,078例中36例（1.17％）に副作用が認められた。主な

副作用として眼刺激10件（0.32％）、眼瞼炎（眼瞼皮膚炎

を含む）５件（0.16％）、眼痛４件（0.13％）、眼瞼浮腫４

件（0.13％）、結膜充血３件（0.10％）が認められた。（再

審査終了時における集計）

＊このような症状があらわれた場合には投与を中止すること。

2．妊婦、産婦、授乳婦等への投与

妊婦又は妊娠している可能性のある婦人及び授乳中の

婦人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。［妊娠中及び授乳中の婦人

への投与に関する安全性は確立していない。］

3．小児等への投与

小児等に対する安全性は確立していない(使用経験が少

ない)。

4．適用上の注意

投与経路

点眼用にのみ使用すること。

※※薬剤交付時 次のことを患者へ指導すること。

1)点眼のとき、容器の先端が直接目に触れないように

注意すること。

2)点眼のとき、液が眼瞼皮膚等についた場合には、す

ぐにふき取ること。

3)本剤と他の点眼剤を併用する場合には、５分間以上

の間隔をあけて点眼すること。

〔薬物動態〕
血中濃度

健常成人男子(６例)に0.01％、0.1％又は1.0％アシタ

ザノラスト水和物点眼液を１回２滴、１日４回点眼す

る短期点眼試験及び1.0％アシタザノラスト水和物点眼

液を１回２滴、１日４回７日間連続点眼する１週間点

眼試験において、最終点眼30分後の血中アシタザノラ

スト濃度は検出限界(0.02μg/mL)以下であった1)。

(注)本剤の承認された用法・用量は0.1％濃度、１回

１～２滴、１日４回点眼である。

〔参考〕

家兎眼組織内移行

白色家兎に0.11％14C-アシタザノラスト水和物点眼液(無

水物換算：0.1％)50μLを１回点眼し、経時的に各眼組

織内濃度を測定した結果、眼球結膜、眼瞼結膜及び眼

瞼では投与５分後に、角膜では投与30分後に最高濃度

に達した。一方、水晶体、網膜、硝子体及び視神経で

は、網膜で微量に検出された以外はいずれも検出限界

以下であった2)。

〔臨床成績〕
アレルギー性結膜炎を対象とした比較試験を含む臨床試

験210例における最終全般改善度の改善率(改善以上)は

69.0％(145/210)であった3)～6)(承認時における集計)。

〔薬効薬理〕
1．化学伝達物質遊離抑制作用

ヒスタミン遊離抑制作用(in vitro)
アシタザノラスト水和物は、抗原刺激によるラット

腹腔肥満細胞からのヒスタミン遊離を濃度依存的に

抑制した7)。

血小板活性化因子(PAF)、ロイコトリエン遊離抑制作

用(in vitro)
アシタザノラスト水和物は、抗原刺激によるラット

腹腔肥満細胞からのPAF遊離、モルモット肺切片か

らのロイコトリエンB 4・D 4遊離を濃度依存的に抑

制した8)。

2．実験的アレルギー性結膜炎に対する作用(in vivo)
アシタザノラスト水和物点眼液は、ラット及びモルモ

ットのアレルギー性結膜炎モデルにおける血管透過性

亢進を濃度依存的に抑制した9)。

（１）

※※2010年10月改訂(第８版)
※2010年３月改訂

貯 法：室温保存
使用期限：外箱、容器に記載あり(使用期間：３年６箇月)

アレルギー性結膜炎治療剤 ＜アシタザノラスト水和物＞製剤

日本標準商品分類番号

871319

承認番号

21200AMZ00559

薬価収載

2000年11月

販売開始

2000年11月

販売名 ゼペリン点眼液0.1％

剤形 点眼剤

成分・含量

（１mL中）

アシタザノラスト水和物1.08mg(アシタザノラスト

として1.0mg)を含有する。添加物としてモノエタ

ノールアミン、イプシロン－アミノカプロン酸、パ

ラオキシ安息香酸メチル、パラオキシ安息香酸プロ

ピル、クロロブタノール、プロピレングリコール、

ポリソルベート80、pH調節剤を含有する。

pH 4.5～6.0

浸透圧比 約１(生理食塩液に対する比)

性状 本剤は無色澄明の無菌製剤である。

 0.1％～３％未満

眼

眼刺激、眼痛、

眼瞼浮腫

 

0.1％未満

結膜浮腫、結膜

充血、眼充血、

角膜炎、流涙増

加、眼そう痒症

眼瞼皮膚炎、眼

瞼炎
過敏症＊

接触性皮膚炎

頻度不明

国際誕生 2000年９月 ※再審査結果 2010年３月



NHCOCOOH

N

N NH

・H2O

N

〔有効成分に関する理化学的知見〕
一般名 アシタザノラスト水和物

(Acitazanolast Hydrate) (JAN)

化学名 3′-(1H-tetrazol-5-yl)oxanilic acid monohydrate
構造式

分子式 C9H7N5O3・H2O
分子量 251.20

性 状 本品は白色の粉末で、においはなく、弱い苦味

及び酸味がある。本品はN,N-ジメチルホルムア

ミドに溶けやすく、メタノール又はエタノール

(95)に溶けにくく、水又はアセトンに極めて溶

けにくく、ジエチルエーテルにほとんど溶けない。

〔包 装〕
ゼペリン点眼液0.1％ ５mL×５本、５mL×10本、

５mL×50本

〔主要文献〕
1) 中村 健 他：眼科臨床医報，87(7),1519(1993)

2) 江角凱夫 他：基礎と臨床，29(3),673(1995)

3) 増田寛次郎 他：臨床医薬，11(1),139(1995)

4) 増田寛次郎 他：臨床医薬，11(1),151(1995)

5) 増田寛次郎 他：臨床医薬，13(17),4547(1997)

6) 小暮文雄 他：臨床医薬，13(17),4563(1997)

7) 橋本光正 他：日本薬理学会誌，95(4),159(1990)

8) 橋本光正 他：呼吸，12(4),484(1993)

9) 豊田好洋 他：基礎と臨床，29(4),907(1995)

※※〔文献請求先〕
わかもと製薬株式会社 医薬学術部

〒103-8330 東京都中央区日本橋本町２丁目１番６号

TEL 03-3279-0379
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審査報告書 
平成 22 年 8 月 5 日  

独立行政法人医薬品医療機器総合機構  
 
承認申請のあった下記の医薬品にかかる医薬品医療機器総合機構での審査結果は、以下

のとおりである。 
 
 

記 
 
［販売名］        アイフリーコーワ AL 

アルギアイコーワ 
［一般名］        アシタザノラスト水和物 
［申請者］        興和株式会社 
［申請年月日］      平成 21 年 6 月 17 日  
［申請区分］       一般用医薬品 区分（４） 
［特記事項］       特になし  
［審査担当部］      一般薬等審査部 
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審査結果 
平成 22 年 8 月 5 日作成  

 
［販売名］       アイフリーコーワ AL 

アルギアイコーワ 
［一般名］       アシタザノラスト水和物 
［申請者］       興和株式会社 
［申請年月日］     平成 21 年 6 月 17 日 
［成分・分量］     100mL 中 アシタザノラスト水和物 108mg（アシタザノラスト

として 100mg）を含有する。 
 
［審査結果］  
医薬品医療機器総合機構における審査の結果、本品目は、以下の効能・効果、用法・用

量のもとで一般用医薬品として承認して差し支えないと判断した。なお、以下の条件を付

すことが適当であると判断した。 
 
［効能・効果］ 花粉、ハウスダスト（室内塵）などによる次のような目のアレルギー症

状の緩和：目の充血、目のかゆみ、目のかすみ（目やにの多いときなど）、

なみだ目、異物感（コロコロする感じ） 
［用法・用量］ 1 回 1～2 滴、1 日 4 回（朝、昼、夕方及び就寝前）点眼する。 
［承認条件］   承認後、少なくとも 3 年間の安全性に関する製造販売後調査を実施する 

こと。 
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審査報告 
平成 22 年 8 月 5 日 

 
１．品目の概要 
［販売名］        アイフリーコーワ AL 

アルギアイコーワ 
［申請者］        興和株式会社 
［申請年月日］      平成 21 年 6 月 17 日 
［成分・分量］      100mL 中 アシタザノラスト水和物 108mg（アシタザノラス

トとして 100mg）を含有する。 
［申請時の効能・効果］ 花粉、ハウスダスト（室内塵）などによる次のような目のアレ

ルギー症状の緩和：目の充血、目のかゆみ、目のかすみ（目や

にの多いときなど）、なみだ目、異物感（コロコロする感じ） 
［申請時の用法・用量］   1 回 1～2 滴、1 日 4 回（朝、昼、夕方及び就寝前）点眼する。 
 
２．提出された資料の概略及び審査の概略 
本品目については、一般用医薬品専門協議における議論を踏まえ、医薬品医療機器総合

機構（以下、「機構」）において審査がなされた。 
なお、本専門協議の専門委員は、本申請品目についての専門委員からの申し出等に基づ

き、「医薬品医療機器総合機構における専門協議等の実施に関する達」（平成 20 年 12 月

25 日付、20 達第 8 号）の規定により、指名した。 
 
イ．起原又は発見の経緯及び外国における使用状況等に関する資料 
本剤は、アシタザノラスト水和物を一般用医薬品の有効成分として初めて含有する新一

般用医薬品である。 
アシタザノラストは、メディエーター遊離抑制作用を主体とする抗アレルギー成分であ

り、わかもと製薬株式会社が製造販売している医療用医薬品の経口抗アレルギー剤タザノ

ラストの生体内活性代謝物として確認された。その後、同社により、アシタザノラストの

一水和物を有効成分とする点眼剤が開発され、平成 12 年 9 月に「ゼペリン点眼液 0.1%」

が「アレルギー性結膜炎」を効能・効果として承認され、6 年の再審査期間を経て、平成

22 年 3 月に、承認時の用法・用量、効能・効果に変更がない形で再審査結果が通知された。 
申請者は、本品の開発の経緯を次のように述べている。 
花粉、ハウスダストなどによるアレルギー性結膜炎は、目のかゆみや充血、異物感など

の症状を主徴とすることから、一般生活者が自ら判断でき、セルフメディケーションの対

象疾患としては適当である。また、その治療については、日本眼科学会公表のアレルギー

性結膜疾患診療ガイドラインに、治療の第一選択薬として、メディエーター遊離抑制薬の
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点眼薬が挙げられており、その一つとしてアシタザノラスト水和物も収載されている。既

に国内では抗アレルギー成分としてクロモグリク酸ナトリウムやケトチフェンフマル酸塩

を配合した点眼剤が一般用医薬品として承認・販売されていることから、本剤によって一

般生活者に新たな選択肢と高い利便性を提供できると考えた。 
 

 アシタザノラスト水和物はわかもと製薬株式会社による国内開発品であり、日本におけ

る承認が医薬品として初めての承認であった。欧米、アジア諸国では、既に多様な抗アレ

ルギー薬が上市されている状態であり、市場導入を行ってもシェアの獲得が難しいと考え

られたことから、積極的な海外展開は行われていない。なお、韓国において、0.1%点眼薬

が 2004 年 3 月に承認されている。 
  
ロ．物理化学的性質並びに規格及び試験方法等に関する資料  
 本剤は医療用医薬品「ゼペリン点眼液 0.1%」と同一の製剤である。規格及び試験方法は、

医療用のものを基としているが、申請時には、15 局の製剤総則で点眼剤に規定されている

不溶性微粒子試験が設定されていなかった。機構は、規格として設定するよう検討を求め

たところ、不溶性微粒子試験が追加された。その他、15 局に準拠した記載等に改められた。

以上について、機構は、特段の問題はないと判断した。 
 
ハ．安定性に関する資料  
本項については、申請時には、医療用医薬品申請時の苛酷試験、長期保存試験の結果が

添付されていたが、ロ項に記載した不溶性微粒子試験の追加に伴い、新たに加速試験が実

施され、安定であることが示された。 
 
ニ．薬理作用に関する資料 
本項については、医療用医薬品申請時の資料が添付されており、新たな試験は実施され

ていない。 
 
ホ．吸収・分布・代謝・排泄に関する資料 
本項についても、医療用医薬品申請時の資料が添付されており、新たな試験は実施され

ていない。 
 
へ．毒性に関する資料  
本項についても、医療用医薬品申請時の資料が添付されており、新たな試験は実施され

ていない。 
 
ト．臨床試験に関する資料  
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本項については、医療用医薬品申請時の臨床試験成績の再解析結果及び使用成績調査が

本申請の資料概要中にまとめられており、新たな試験は行われていない。以下にその概略

を記す。 
「ゼペリン点眼液 0.1%」の申請時には、第Ⅰ相試験、前期第Ⅱ相試験、後期第Ⅱ相試験、

第Ⅲ相比較試験、第Ⅲ相長期投与試験及び用法検討試験が実施されており、本申請に際し

ては、これらのうち、前期第Ⅱ相試験、後期第Ⅱ相試験、第Ⅲ相比較試験、第Ⅲ相長期投

与試験の 4 試験（計 264 例）から、中止・脱落例、本剤の効能にない春季カタルの症例、

一般用医薬品の対象とならない重症例、併用薬「有」の症例を除外した 188 例が再解析の

対象とされた。有効性については、最終全般改善度の改善率において、「改善」以上は 70.9%
（129/182）、「やや改善」以上は 89.6%（163/182）であった。副作用は、4 例 5 件（「眼刺

激」4 件、「結膜浮腫」1 件）に認められ、副作用発現症例率は 2.1%（4/188）であった。 
「ゼペリン点眼液 0.1%」の使用成績調査では、調査対象症例として 3,141 例が収集され

た。有効性解析対象症例は 2,337 例で、有効率は 90.4%（有効例 2,113 例、無効例 224 例）

であった。安全性解析対象症例は 3,078 例で、副作用の発現状況は 36 例 41 件、副作用発

現症例率は 1.2%（36 /3,078）であった。主には、「眼刺激」（ 10 件）、「眼瞼炎」（ 5 件）、

「眼痛」（4 件）等の眼障害で、38 件であった。また、再審査期間中に行った副作用・感染

症症例報告では 9 件の報告があり、そのうち重篤症例は、自発報告の「眼瞼皮膚炎」1 例で

あった。なお、当該症例については、その後の転帰は回復とされている。 
 
機構は、再解析で併用薬「有」の症例を解析対象から除外していることの理由及び評価

への影響について申請者に説明を求めた。申請者は、本剤の評価を厳密に行うためと説明

し、併用薬「有」の症例から春季カタル及び重症例を除いた 24 例を 188 例に追加した場合、

有効性については、最終全般改善度の改善率において、「改善」以上は 68.8%（141/205）、
「やや改善」以上は 89.8%（184/205）、副作用は、追加された 24 例中に 2 例 3 件（しみる、

眼痛、充血）、追加後の副作用発現症例率は 2.8%（6/212）であり、併用薬「有」の症例の

有無は評価に影響を与えていないと回答した。機構はこれを了承した。 
以上より、機構は、本剤の有効性・安全性について特段の問題はないと判断した。 

 
◎効能・効果、用法・用量、使用上の注意（案）及びその設定根拠  
効能・効果について 
効能・効果は、既承認の一般用抗アレルギー点眼薬と同一の「花粉、ハウスダスト（室

内塵）などによる次のような目のアレルギー症状の緩和：目の充血、目のかゆみ、目のか

すみ（目やにの多いときなど）、なみだ目、異物感（コロコロする感じ）」として申請され

た。 
機構は、以上について妥当であると判断した。 
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用法・用量について 
用法・用量については「ゼペリン点眼液 0.1%」と同一とすることが適当であると考えら

れたため、「1 回 1～2 滴、1 日 4 回（朝、昼、夕方及び就寝前）点眼する。」とされた。 
機構は、以上について妥当であると判断した。 

 
使用上の注意について  
本剤の使用上の注意は、医療用医薬品添付文書、既承認の一般用医薬品の添付文書など

を参考に設定された。 
「ゼペリン点眼液 0.1%」の添付文書では「小児等に対する安全性は確立していない」と

されているが、本剤の申請時の使用上の注意には、小児の使用に関する注意が設定されて

いなかったため、機構は、本剤においても注意喚起を行う必要はないか申請者に検討を求

めた。申請者は、「ゼペリン点眼液 0.1%」の使用成績調査において、1 歳以上 7 歳未満で

111 例、7 歳以上 15 歳未満で 316 例の使用例が収集されており、副作用発現症例率は、そ

れぞれ 1.8%（2/111）、0.6%（2/316）で、いずれも 15 歳以上の副作用発現症例率と有意差

は認められなかったが、安全性を考慮し、「してはいけないこと」に「次の人は使用しない

こと 7 歳未満の幼児」を設定すると回答した。 
また、「相談すること」において、医師、薬剤師への相談が「2 週間位使用しても症状が

よくならない場合」とされていたが、OTC としてはなるべく早い段階で効果の確認ができ

ることが望ましいため、機構は、期間の短縮について検討を求めた。申請者は、「ゼペリン

点眼液 0.1%」の申請時臨床試験では、アレルギー性結膜炎の主症状である「そう痒感」に

ついて、投与後 7 日目で 63.9%の改善率が得られていることより、「1 週間」とすると回答

した。 
 以上について機構は了承した。 
 
３．総合評価 
以上のような検討を行った結果、機構は提出された申請内容について、以下の効能・効

果、用法・用量において本品を承認して差し支えないと判断した。なお、以下の条件を付

すことが適当であると判断する。  
 
［効能・効果］ 花粉、ハウスダスト（室内塵）などによる次のような目のアレルギー症

状の緩和：目の充血、目のかゆみ、目のかすみ（目やにの多いときなど）、

なみだ目、異物感（コロコロする感じ） 
［用法・用量］ 1 回 1～2 滴、1 日 4 回（朝、昼、夕方及び就寝前）点眼する。 
［承認条件］   承認後、少なくとも 3 年間の安全性に関する製造販売後調査を実施する 

こと。 
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