
０.１～５％未満 ０.１％未満 頻度不明

精神
神経系

眠気、�怠感 めまい、頭痛、
手足のしびれ

消化器 口渇、
悪心・嘔吐

口内及び口周囲
のあれ、食欲不
振、胸やけ、胃
部不快感、腹痛、
便秘、下痢

循環器 顔面のほてり、
動悸

呼吸器 鼻乾燥、
息苦しさ

肝臓 AST（GOT）、
ALT（GPT）の
上昇等

Al‐Pの上昇

過敏症注） 発疹

血液 白血球増多

泌尿器 頻尿 排尿困難、血尿

＊ その他 苦味感、
味覚異常

浮腫 月経異常

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。

【組成・性状】
１．組成
本剤は、１g中にアゼラスチン塩酸塩２�を含有す
る微黄白色～微黄色の顆粒剤である。
添加物としてアスパルテーム（L‐フェニルアラニン
化合物）、アミノアルキルメタクリレートコポリマー
E、カルナウバロウ、結晶セルロース、タルク、
トコフェロール、ヒプロメロース、D‐マンニトール、
香料を含有する。

２．製剤の性状
本剤は、微黄白色～微黄色の顆粒剤である。

【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、アトピー性皮膚炎、皮膚�痒症、
痒疹

【用法・用量】
１．気管支喘息
通常、アゼラスチン塩酸塩として１回２�を、朝食
後及び就寝前の１日２回経口投与する。
なお、年齢、症状により適宜増減する。

２．アレルギー性鼻炎及び蕁麻疹、湿疹・皮膚炎、アト
ピー性皮膚炎、皮膚�痒症、痒疹
通常、アゼラスチン塩酸塩として１回１�を、朝食
後及び就寝前の１日２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．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、自動車の運転等の危険を伴う機械の操作には
従事させないように十分注意すること。

�長期ステロイド療法を受けている患者で、本剤投与
によりステロイド減量をはかる場合は十分な管理
下で徐々に行うこと。

�気管支喘息に用いる場合、本剤はすでに起こって
いる発作を速やかに軽減する薬剤ではないので、
このことを患者に十分説明しておく必要がある。

�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。

２．副 作 用
総症例１４,３６５例中、４３９例（３.０６％）の副作用が報告
されている。（再審査終了時）

３．高齢者への投与
一般に高齢者では生理機能が低下しているので減量
するなど注意すること。

４．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。
〔動物実験（ラット）で大量投与（臨床用量の３７０
倍以上）による催奇形作用が報告されている。〕

�授乳中の婦人に投与をすることを避け、やむを得
ず投与する場合に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。〕

５．小児等への投与
低出生体重児、新生児、乳児又は幼児に対する安全
性は確立していない（使用経験が少ない）。

６．その他の注意
薬剤自身の味である苦味のため苦味感、味覚異常が
あらわれることがある。

＊＊２０１０年１月改訂（第１２版）
＊２００９年１１月改訂

アレルギー性疾患治療剤

日本薬局方 アゼラスチン塩酸塩顆粒

〔貯 法〕 室温保存
開栓後、湿気を避けて保存すること。

〔使用期限〕 外箱又はラベルに表示の使用期限内に使用すること。

日本標準商品分類番号

８７４４９

顆粒０.２％

承認番号 １６１００AMZ０３２３９０００

薬価収載 １９８６年６月

販売開始 １９８６年６月

再審査結果 １９９３年９月

効能追加 １９９０年８月
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健康成人男子に単回経口投与した時の平均血漿中�
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【薬物動態】
１．血中濃度
健康成人男子にアゼラスチン塩酸塩を１回１�（４名），２
�（４名），３�注）（６名）及び４�注）（４名）単回経口
投与した場合、最高血漿中濃度はそれぞれ０.６，１.１，２.０及
び２.１ng／mLであり、それに到達する時間は１～３�注）

投与時では４時間、４�注）投与時では６時間であった。
また、健康成人男子６名にアゼラスチン塩酸塩１回３�注）

を１日２回反復経口投与した場合、血漿中濃度は６日以
内にほぼ定常状態に達し、生物学的半減期は約１６.５時間
であった。

２．排泄
健康成人男子３名にアゼラスチン塩酸塩１回４�注）を単
回経口投与した場合、投与後７２時間までに未変化体とし
て投与量の２.５％が尿中に、１.２％が糞中に排泄された。
（参考）
外国のデータでは、14C‐アゼラスチン塩酸塩４.４�注）を健
康成人男子に経口投与した場合、１２０時間までに投与放射
能の２６.２％が尿中に、５３.２％が糞中に排泄された。
注）１回３，４，４.４�投与は承認外用量である。

【臨床成績】
臨床効果
気管支喘息に対する有効率は有効以上で３１.２％（１３８例／
４４３例）、やや有効以上では６６.４％（２９４例／４４３例）であっ
た。 （�）
アレルギー性鼻炎に対する有効率は有効以上で４９.８％（３０９
例／６２０例）、やや有効以上では８０.２％（４９７例／６２０例）であっ
た。 （��）
皮膚疾患（蕁麻疹、湿疹・皮膚炎、アトピー性皮膚炎、皮膚
�痒症、痒疹）に対する有効率は有効以上で６４.５％（１４２例
／２２０例）、やや有効以上では８３.２％（１８３例／２２０例）であ
った。 （��）
また、二重盲検試験によって本剤の有用性が確認されてい
る。 （���）

【薬効薬理】
１．作用機序
�ロイコトリエン産生・遊離抑制、拮抗作用
本薬はモルモットの肺切片、ヒト好中球、好酸球から
のロイコトリエンC４、D４及び B４の産生・遊離を抑制
する。その抑制機序としては細胞内へのカルシウム流
入抑制作用、５‐リポキシゲナーゼの阻害作用、細胞内
サイクリックAMP上昇作用、細胞膜安定化作用等に
よると考えられる。また、ロイコトリエンC４、D４によ
るモルモットの回腸及び気管支筋の収縮、ロイコトリ
エンB４によるヒト好中球遊走を抑制する。（��	
）

�ヒスタミン遊離抑制、抗ヒスタミン作用
本薬はヒト、ウサギ好塩基球及びラット肥満細胞から
のヒスタミンの遊離を抑制し、モルモット気管筋、回
腸を用いた収縮反応において抗ヒスタミン作用を示す。

（
����）
�炎症細胞の遊走・浸潤抑制作用、活性酸素産生抑制作用
本薬は、ロイコトリエンB４によるヒト好中球の遊走、
PAFによるモルモット好酸球の遊走・浸潤を抑制する。
またモルモット好中球からの活性酸素の産生を顕著に
抑制する。 （	��）

２．実験的アレルギー反応に対する抑制作用
モルモット及びラットの受身皮膚アナフィラキシー
（PCA）反応、ロイコトリエン、PAF、ヒスタミン吸入に
よるモルモットの実験的喘息、イヌの実験的アレルギー
性鼻炎、モルモットのアルサス反応（�型アレルギー反
応）を低用量の経口投与で持続的に抑制する。（���）

３．気道及び鼻粘膜の過敏性低下作用
気道・鼻粘膜過敏性測定試験において、本薬投与により
喘息患者及びアレルギー性鼻炎患者の気道・鼻粘膜の過
敏性を低下させることが確認されている。 （��）

【有効成分に関する理化学的知見】
一 般 名：アゼラスチン塩酸塩（Azelastine Hydrochloride）
化 学 名：４‐［（４‐Chlorophenyl）methyl］‐２‐［（４RS）‐

（１‐methylazepan‐４‐yl）］phthalazin‐１（２H）‐one
monohydrochloride

分 子 式：C２２H２４ClN３O・HCl
分 子 量：４１８.３６
構 造 式：

物理化学的性状：
アゼラスチン塩酸塩は白色の結晶性の粉末である。
本品はギ酸に溶けやすく、水又はエタノール
（９９.５）に溶けにくい。
本品の水溶液（１→２００）は旋光性を示さない。

融 点：約２２５℃（分解）

【包 装】
日本薬局方 アゼラスチン塩酸塩顆粒
アゼプチン顆粒０.２％ ………………………………………１００g
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