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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。

薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

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。

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。

頻度不明注３） ０.１～５％未満 ０.１％未満

精神神経系 睡眠障害 頭痛、眠気、疲労、�
怠感、めまい、不眠、
神経過敏

悪夢

消 化 器 嘔気、嘔吐、口渇、腹
痛、下痢、消化不良

血 液 白血球減少

過 敏 症注１） 血管浮腫 発疹、そう痒 蕁麻疹、潮紅

肝 臓注２） AST（GOT）上昇、ALT
（GPT）上昇

そ の 他 胸痛 呼吸困難

貯 法：室温保存
使用期限：外箱及びラベルに表示

指定医薬品、要指示医薬品：注意－医師等の処方せん・指示により使用すること

アレルギー性疾患治療剤

【 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 】
＊１．組成

アレグラ錠：１錠中に塩酸フェキソフェナジン６０mgを
含有する。なお、添加物として結晶セルロース、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
ドロキシプロピルメチルセルロース２９１０、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
酸化鉄を含有する。

２．製剤の性状

【 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、成人には塩酸フェキソフェナジンとして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。

【 使用上の注意 】
１．重要な基本的注意

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．相互作用

併用注意（併用に注意すること）

３．副作用

総症例７,２１２例中、１,１２７例（１５.６％）に副作用（臨床検
査値異常を含む）が認められ、主な副作用は頭痛３３１件
（４.６％）、眠気１６２件（２.２％）、嘔気８３件（１.２％）であっ
た。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。（効能追加承認時）
�重大な副作用
１）ショック…ショックを起こすことがあるので、観

察を十分に行い、呼吸困難、血圧低下、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…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。

�その他の副作用

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。

塩酸フェキソフェナジン製剤

０２０４‐００３０８ D０１８３１０８

日本標準商品分類番号

８７４４９

＊＊２００４年５月改訂（第４版）
＊２００３年７月改訂

承認番号 ２１２００AMY００２０２

薬価収載 ２０００年１１月

販売開始 ２０００年１１月

効能追加 ２００２年４月
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塩酸フェキソフェナジンカプセル単回投与後の�
フェキソフェナジンの血漿中濃度�

各測定時点における血漿中�
濃度の平均±SD( )

血漿中濃度パラメータ

投与量
AUC０－∞

（ng・hr／mL）
tmax
（hr）

Cmax
（ng／mL）

t�
（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）

５．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。］

�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。］

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

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。］

【 薬物動態 】
１．血中濃度１）

健康成人男子８例に塩酸フェキソフェナジンカプセル６０mg
を空腹時単回経口投与した時、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。

２．吸収・代謝・排泄

健康成人男子８例に塩酸フェキソフェナジンカプセル６０mg
を単回経口投与した時の投与後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‐塩酸フェキソフェナジン溶液６０mg
を単回経口投与した時、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２）。

３．蛋白結合率３）

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）４）

６５歳以上の健康高齢者２０例に塩酸フェキソフェナジンカプセ
ル８０mgを単回投与した時のフェキソフェナジンのAUC０－∞
は２９０６ng・hr／mL、Cmax は４１８ng／mL、t�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）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）４）

腎機能障害患者２９例に塩酸フェキソフェナジンカプセル８０
mgを単回投与した時、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）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）４）

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）に塩酸フェキソフェナジンカプセル８０
mgを単回投与した時、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、t�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）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）５）

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）に塩酸フェキソフェナジン錠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、塩酸フェキソフェナジン円
形錠を食後投与した時の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６）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。
�エリスロマイシン７，８）

健康成人男子１８例に塩酸フェキソフェナジン円形錠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時、血漿中フェキソフェナ
ジンのCmax は塩酸フェキソフェナジン単独投与時の約２

２
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健康成人男子に塩酸フェキソフェナジン円形錠120mg1日2回と�
エリスロマイシン300mg1日4回7日間併用して反復経口投与した時の�
フェキソフェナジンの血漿中濃度�

国内主要試験成績�（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
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１０
mg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。

国内主要試験成績�（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

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。

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。

�ケトコナゾール９）

健康成人男子２３例に塩酸フェキソフェナジンカプセル１回
１２０mg１日２回とケトコナゾール錠４００mg１日１回７日間
併用して反復経口投与した時、血漿中フェキソフェナジン
濃度は塩酸フェキソフェナジン単独投与時の約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。

�オメプラゾール１０）

健康成人男子２３例に塩酸フェキソフェナジンカプセル１２０
mg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を単回投与した時、塩酸フェキ
ソフェナジンの薬物動態に影響はなかった（外国人デー
タ）。

�水酸化アルミニウム・水酸化マグネシウム含有製剤１０）

健康成人男子２２例に塩酸フェキソフェナジンカプセル１２０
mg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時、フェキソフェナジンの
AUC０－３０及び Cmax は塩酸フェキソフェナジン単独投与時の
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）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
アレグラ錠は生物学的に同等であった。

【 臨床成績 】
１．国内臨床成績

�承認申請時までに国内臨床試験として、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。１１，１２）

�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。１３）

また、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。１４，１５）

２．海外臨床成績１６，１７）

海外でのプラセボを対照として実施した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。

３．精神運動能に対する影響１８，１９）

健康成人に塩酸フェキソフェナジン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
検討した時、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。
ブタクサアレルギー患者に、塩酸フェキソフェナジン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６，２０，２１）

季節性アレルギー性鼻炎患者に塩酸フェキソフェナジンを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、健康成人に塩酸フェキソフェナジンを１回６０mg
１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、塩酸フェ
キソフェナジン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。
３
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【 薬効薬理 】
塩酸フェキソフェナジンは、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２２）

塩酸フェキソフェナジンは、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（１０－７～３×１０－６

M）。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、塩酸フェキソフェナジ
ンにはアドレナリン、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．�型アレルギー病態モデル動物に対する作用２３）

塩酸フェキソフェナジンは、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２４）

塩酸フェキソフェナジンは、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
培養した時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２２，２３）

塩酸フェキソフェナジンは、健康成人の末�血好塩基球及び
アトピー性皮膚炎患者の末�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：塩酸フェキソフェナジン

（fexofenadine hydrochloride）
化学名：（±）‐２‐｛４‐［１‐hydroxy‐４‐［４‐（hydroxydiphenylmethyl）

piperidino ］butyl ］phenyl ｝‐２‐methylpropanoic acid
monohydrochloride

分子式：C３２H３９NO４・HCl
分子量：５３８.１２
構造式：

性 状：白色の結晶性の粉末である。
メタノールに極めて溶けやすく、N,N‐ジメチルホル
ムアミドに溶けやすく、エタノール（９９.５）にやや溶

けやすく、水に溶けにくく、アセトニトリルに極めて
溶けにくく、ジエチルエーテル又はヘキサンにほとん
ど溶けない。
本品は旋光性を示さない。

分配係数：２.０（pH７、水－オクタノール系）

【 包 装 】
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］
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