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【組成・性状】

【効能・効果】
アレルギー性鼻炎
蕁麻疹、皮膚疾患に伴うI痒（湿疹・皮膚炎、痒疹、皮膚I痒症）

【用法・用量】
通常、成人にはベシル酸ベポタスチンとして1回10mgを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. 慎重投与（次の患者には慎重に投与すること）
腎機能障害のある患者
〔本剤の血中濃度を上昇させることがある。また、高い血
中濃度が持続するおそれがあるので、低用量（例えば1回量
5mg）から投与するなど慎重に投与し、異常が認められた
場合は減量、休薬するなど適切な処置を行う。〕

２．重要な基本的注意
1）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を操作する際には注意させること。
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図る場合には十分な管理下で徐々に行
うこと。
3）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。
4）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（治験）：総症例1,446例中、副作用が報告されたの
は137例（9.5%）であり、その主なものは、眠気83件（5.7%）、
口渇16件（1.1%）、悪心12件（0.8%）、胃痛7件（0.5%）、下痢7
件（0.5%）、胃部不快感6件（0.4%）、B怠感4件（0.3%）、嘔吐
4件（0.3%）等であった。また、臨床検査値異常として本剤と
の因果関係が疑われたものは、総症例1,225例中64例（5.2%）
で、主なものは、ＡＬＴ（ＧＰＴ）上昇1,209例中25件（2.1%）、尿潜
血1,020例中11件（1.1 %）、γ-GTP上昇1,130例中10件（0.9 %）、
ＡＳＴ（ＧＯＴ）上昇1,210例中8件（0.7%）等であった。
使用成績調査（第4回安全性定期報告時）：総症例1,721例中、
副作用が報告されたのは29例（1.7%）であり、その主なもの
は、眠気15件（0.9%）等であった。
小児特別調査1）：小児患者（5歳以上～15歳未満）1,316例中、
副作用が報告されたのは14例（1.1 %）であり、その主なもの
は眠気5件（0.4 %）、口渇2件（0.2%）、蕁麻疹2件（0.2 %）等で
あった。
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副作用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。

４．高齢者への投与
本剤は、主として腎臓から排泄されるが、一般に高齢者では
生理機能が低下していることが多いため高い血中濃度が持続
するおそれがあるので注意すること。

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、投与しない
ことが望ましいが、やむを得ず投与する場合には、治療上
の有益性が危険性を上まわ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おらず、また、
動物実験で胎児への移行が認められている。〕

2）授乳中の婦人には投与しないことが望ましいが、やむを得
ず本剤を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）で乳汁中への移行が報告されている。〕

６．小児等への投与1）

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．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。〕

【薬物動態】
１．血漿中濃度2,3）

健康成人男子にベシル酸ベポタスチン2.5～40mgを単回経口投
与した時のベポタスチンの薬物速度論的パラメータは以下の通
りである。

（平均値±S.D. , n=6）
20mg1日2回7日間の反復投与によっても蓄積性は認められず、
投与開始2日目には血漿中濃度推移はほぼ定常状態に達した（最
終投与後のCmax=138.4±23.4ng/mL、平均値±S.D., n=6）。血
漿中ベポタスチン濃度に及ぼす食事の影響はほとんど認められ
なかった。

【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
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2）ベシル酸ベポタスチンの眠気誘発作用（マウス、ネコ）及び催
不整脈作用（イヌ、モルモット）について検討したがこれらの
作用は認められなかった。

６．臨床薬理24）

健康成人を対象としたヒスタミン誘発皮内反応試験において、
ベシル酸ベポタスチン 5、10mgの経口投与で、膨疹及び紅斑を
用量依存的に抑制し、投与後12時間においてもプラセボに比し
有意に抑制した。

【有効成分に関する理化学的知見】
○一般名：ベシル酸ベポタスチン

（bepotastine besilate）
○化学名：（ +）-（S）-4-［4-［（4-Chlorophenyl）（2-pyridyl）

methoxy］piperidino］butyric acid
monobenzenesulfonate

○性状：
・白色～微黄白色の結晶又は結晶性の粉末である。
・酢酸（100）に極めて溶けやすく、メタノールに溶けやすく、
水又はエタノール（99.5）にやや溶けにくく、アセトニトリル
に溶けにくく、ジエチルエーテルにほとんど溶けない。
・1gを水100mLに溶かした液のpHは約3.8である。
・融点：159～163℃
・分配係数：1.78（pH7、オクタノール/水系）

【包 装】
タリオン錠5 ： 100錠（10錠×10） PTP
タリオン錠10： 100錠（10錠×10） PTP

500錠（10錠×50） PTP
1000錠（10錠×100） PTP
700錠（14錠×50） PTP
500錠 瓶
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２．代謝・排泄
血漿及び尿中に代謝物はほとんど認められず、投与後24時間ま
でに投与量の75～90%が未変化体（ベポタスチン）として尿中に
排泄された。

３．血漿蛋白結合率
健康成人男子に10mgを単回経口投与したときの投与1及び2時
間後の血漿蛋白結合率は55.9及び55.0%であった。

※４．腎機能障害患者での血漿中濃度4）

腎機能障害患者（クレアチニンクリアランス6～70mL/min）に
ベシル酸ベポタスチン5mgを単回経口投与した場合、腎機能正
常者に比べ腎機能低下に伴い最高血漿中濃度は若干の上昇がみ
られ、AUCは明らかに上昇した。腎機能障害患者に反復経口投
与したときの定常状態における最高血漿中濃度は腎機能正常者
に比べ1.2～1.8倍に増加することが予測された。

５．高齢者での血漿中濃度 5）

高齢者（クレアチニンクリアランス61.7～126.7mL/min）にベシ
ル酸ベポタスチン10mgを1日2回3日間反復経口投与したとき
の最終投与後の最高血漿中濃度は103.8±13.2ng/mL（平均値±
S.D., n=10）であった。

【臨床成績】
臨床効果
１．アレルギー性鼻炎 6～ 8）

アレルギー性鼻炎を対象とした二重盲検比較試験を含む臨床試
験の最終全般改善度（中等度改善以上）は、63.6%（126/198）で
あった。

２．蕁麻疹 9～12）

慢性蕁麻疹を対象とした臨床試験（プラセボを対照薬とした二
重盲検比較試験は除く）の最終全般改善度（中等度改善以上）は、
７6.4%（191/250）であった。
また、プラセボを対照薬とした慢性蕁麻疹の二重盲検比較試験
において、本剤はプラセボと比較しI痒及び発斑の症状スコア
を有意に減少させた。

３．皮膚疾患に伴うN痒（湿疹・皮膚炎、痒疹、皮膚N痒症）13）
湿疹・皮膚炎、痒疹、皮膚I痒症を対象とした一般臨床試験の
最終全般改善度（中等度改善以上）は、全体で64.7%（119/184）
で、疾患群別では湿疹・皮膚炎群63.1%（65/103）、痒疹群
７3.2%（30/41）、皮膚I痒症 60.0%（24/40）であった。

【薬効薬理】
１．ヒスタミンH1受容体拮抗作用14～16）

1）ベシル酸ベポタスチンはH1受容体に対して選択的親和性を
示し、5-HT2、0 1、0 2、muscarinic受容体等に対しては親和
性を示さなかった。
2）ベシル酸ベポタスチンはヒスタミンによる皮膚血管透過性亢
進（ラット、モルモット）を経口投与で抑制し、in vitro にお
いてはヒスタミンによるモルモットの摘出平滑筋（気管支、
回腸）の収縮を濃度依存的に抑制する。

２．Ⅰ型アレルギー反応抑制作用15～18）

1）ベシル酸ベポタスチンは経口投与により受身皮膚アナフィラ
キシー（PCA）反応（ラット、モルモット）、アナフィラキシー
性ショック（モルモット）ならびに抗原により誘発される気道
収縮（モルモット）を抑制する。
2）ベシル酸ベポタスチンは経口投与により実験的アレルギー性
鼻炎モデル（モルモット）における鼻腔抵抗の上昇ならびに抗
原により誘発される鼻粘膜の血管透過性亢進（ラット）を抑制
する。

３．好酸球に対する作用19,20）

1）ベシル酸ベポタスチンの経口投与は血小板活性化因子（PAF）
（ラット、モルモット）及び抗原による（モルモット、マウス）
好酸球浸潤を抑制する。
2）ベシル酸ベポタスチンの経口投与は抗原により誘発される末
G血中好酸球の増多（マウス）を抑制する。

４．サイトカインの産生に対する作用21）

ベシル酸ベポタスチンはヒト末G血単核球におけるインターロ
イキン-5の産生を抑制する（in vitro）。

５．その他の作用14,22,23）

1）ベシル酸ベポタスチンの中枢神経系、呼吸・循環器系、消化
器系、自律神経系・平滑筋、腎機能、代謝系及び血液系の一
般薬理試験において特記すべき所見は認められていない（マ
ウス、ラット、モルモット、ウサギ及びイヌ）。 環境保護のため再生紙を使用しています

検定
（無制約
LSD法）

変化量最終投与時投与前日
例数薬剤群症状

 SE平均値SE平均値SE平均値

p＜0.0001
0.141－1.620.1221.130.0912.755510mg×2

I痒
0.133－0.150.1202.560.0862.7054プラセボ

p＜0.0001
0.124－1.490.1180.840.0642.335510mg×2

発斑
0.111－0.460.1141.830.0632.3054プラセボ

C21H25ClN2O3・C6H6O3S：547.07

大 阪 市 中 央 区 道 修 町 3 丁 目 2 番 10 号

製 造 発 売 元

８-747050

CO2HN
N

H

CI

O

SO3H

※

AUC0－∞
（ng・hr/mL）

t1/2
（hr）

Cmax
（ng/mL）

Tmax
（hr）

腎機能障害患者の分類
（クレアチニンクリアランス）

241.1±50.62.9±0.555.1±16.81.2±0.4腎機能正常者（n＝5）
（＞70mL/min）

304.0±61.73.1±0.661.0±10.81.0±0.0軽度腎機能障害患者（n＝5）
（51～70mL/min）

969.1±398.38.5±3.666.3±7.73.3±1.0
中等度又は高度

腎機能障害患者（n＝6）
（6～50mL/min）

※※
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