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アレルギー性疾患治療剤

EMEDASTINE DIFUMARATE SR CAPSULES 1mg “TOWA”/ CAPSULES 2mg “TOWA”

組成・性状3.
組成3.1

販売名
エメダスチンフマル酸塩

徐放カプセル1mg「トーワ」
エメダスチンフマル酸塩

徐放カプセル2mg「トーワ」

1カプセル中
の有効成分

日局 エメダスチンフマル
酸塩………………………1mg

日局 エメダスチンフマル
酸塩 ………………………2mg

添加剤

精製白糖球状顆粒、ポビド
ン、タルク、エチルセルロー
ス、クエン酸トリエチル
カプセル本体：カラギーナ
ン、塩化カリウム、酸化チタ
ン、黄色5号、赤色102号、ヒ
プロメロース

精製白糖球状顆粒、ポビド
ン、タルク、エチルセルロー
ス、クエン酸トリエチル
カプセル本体：カラギーナ
ン、塩化カリウム、酸化チタ
ン、ヒプロメロース

製剤の性状3.2

エメダスチンフマル酸塩
徐放カプセル1mg「トーワ」

エメダスチンフマル酸塩
徐放カプセル2mg「トーワ」

販売名

頭部が淡赤色、胴部が白色
の不透明な硬カプセル剤で
あり、内容物は白色～微黄
白色の顆粒

頭部及び胴部が白色の不透
明な硬カプセル剤であり、
内容物は白色～微黄白色の
顆粒

性状・剤形

本体

包装

識別
コード

Tw419 Tw420

外形

全長

号数

約161 約161質量(mg)

効能又は効果4.
〇アレルギー性鼻炎

〇蕁麻疹

〇湿疹・皮膚炎、皮膚そう痒症、痒疹

用法及び用量6.
通常、成人にはエメダスチンフマル酸塩として1回1～2mgを1日
2回、朝食後及び就寝前に経口投与する。

用法及び用量に関連する注意7.
高齢者では、副作用の発現に注意し、1回1mgから投与するなどの
配慮をすること。［9.8参照］

重要な基本的注意8.
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は従事させないよう十分注意すること。
更に、日常生活に支障がみられる場合があるので、本剤投与に際し
てはこのことを患者に十分説明しておくこと。

8.1

4mg/日投与は、2mg/日投与に比して高度の眠気を惹起する可能性
が高いので留意すること。

8.2

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。

8.3

特定の背景を有する患者に関する注意9.
合併症・既往歴等のある患者9.1

長期ステロイド療法を受けている患者9.1.1

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。

肝機能障害患者9.3

肝機能障害又はその既往歴のある患者9.3.1

肝機能異常があらわれるおそれがある。

妊婦9.5

妊婦又は妊娠している可能性のある女性には、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。妊娠ラッ
トにおいて胎児中への移行が認められている1)。

授乳婦9.6

治療上の有益性及び母乳栄養の有益性を考慮し、授乳の継続又は
中止を検討すること。授乳期ラットにおいて乳汁中への移行が認
められている1)。

小児等9.7

小児等を対象とした有効性及び安全性を指標とした臨床試験は実
施していない。

高齢者9.8

一般に生理機能が低下している。［7.参照］

相互作用10.
併用注意（併用に注意すること）10.2

薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

向精神薬

鎮静剤
催眠剤等

抗ヒスタミン剤

相互に作用を増強するおそれ
がある。

アルコール 本剤の中枢神経系での副作用
（主に眠気）を増強するおそ
れがある。

本剤の中枢神経抑
制作用により、作
用が増強されると
考えられる。

副作用11.
次の副作用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。

その他の副作用11.2

5～10%未満 0.1～5%未満 0.1%未満 頻度不明

精神神経系

眠気 倦怠・脱力
感、頭痛・
頭重感、頭
がボーッと
する、ふら
つき

しびれ感、耳鳴、こ
わばり、皮膚感覚異
常

舌 の し び
れ、一過性
健忘

消化器

口渇、腹痛 悪心・嘔吐、食欲不
振、胃部不快感、胃
もたれ感、腹部膨満
感、下痢、便秘

循環器
動悸、血圧
上昇

過敏症 発疹、そう痒

血液
白血球減少、血小板
減少

肝臓

A S T上昇、
A L T上昇、
LDH上昇、
γ-GTP上昇

総ビリルビン上昇、
Al-P上昇、肝機能異
常

黄疸

腎臓
尿蛋白、尿潜血、血
尿、頻尿、尿量減少

眼
眼のしょぼしょぼ感、
眼痛
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5～10%未満 0.1～5%未満 0.1%未満 頻度不明

その他

浮腫、苦味、鼻乾燥 息苦しさ、
月経異常、
胸痛、ほて
り

注）発現頻度は使用成績調査を含む。なお、男女別にみると女性の副作用症状
発現率が高かった。

臨床検査結果に及ぼす影響12.
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
検査を実施する前は本剤を投与しないこと。

適用上の注意14.
薬剤交付時の注意14.1

本剤は徐放性製剤であるため、薬剤をかみ砕かないで服用さ
せること。

14.1.1

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
することがある。

14.1.2

薬物動態16.
血中濃度16.1

単回投与16.1.1

健康成人5例にエメダスチンフマル酸塩徐放カプセル2mgを食後単回経
口投与した場合、エメダスチンの最高血漿中濃度は1.26ng/mL、最高血
漿中濃度到達時間は3.1時間、消失半減期は7.0時間であった｡2)

反復投与16.1.2

健康成人5例にエメダスチンフマル酸塩徐放カプセル2mgを1日2回14日
間反復経口投与した場合、血漿中濃度は5回目で定常状態に達し、定常
状態における平均最低血漿中濃度は0.96ng/mL、平均最高血漿中濃度は
1.87ng/mLであった｡2)

生物学的同等性試験16.1.3

〈エメダスチンフマル酸塩徐放カプセル1mg「トーワ」〉

エメダスチンフマル酸塩徐放カプセル1mg「トーワ」とレミカットカプ
セル1mgを、クロスオーバー法によりそれぞれ1カプセル（エメダスチ
ンフマル酸塩として1mg）健康成人男子に絶食及び食後単回経口投与し
て血漿中未変化体濃度を測定し、得られた薬物動態パラメータ（AUC、
Cmax）について90%信頼区間法にて統計解析を行った結果、log(0.80)
～log(1.25)の範囲内であり、両剤の生物学的同等性が確認された｡3)

(1)絶食投与

判定パラメータ 参考パラメータ

AUC0-24

（ng・hr/mL）
Cmax

（ng/mL）
Tmax
（hr）

T1/2

（hr）
MRT※

0-24

（hr）

エメダスチンフマル酸塩
徐放カプセル1mg「トーワ」

16.30±8.10 1.381±0.549 5.1±0.4 7.03±1.24 8.99±0.49

レミカットカプセル1mg 16.12±8.09 1.541±0.672 4.4±0.8 7.30±0.85 8.58±0.67

（Mean±S.D.，n＝22）
※MRT：平均血中滞留時間

血漿中濃度並びにAUC、Cmax等のパラメータは、被験者の選択、体液の採取回数・
時間等の試験条件によって異なる可能性がある。

(2)食後投与

判定パラメータ 参考パラメータ

AUC0-24

（ng・hr/mL）
Cmax

（ng/mL）
Tmax
（hr）

T1/2

（hr）
MRT※

0-24

（hr）

エメダスチンフマル酸塩
徐放カプセル1mg「トーワ」

15.63±8.72 1.600±0.759 4.7±0.7 7.05±1.18 9.14±0.69

レミカットカプセル1mg 14.85±6.83 1.710±0.695 4.9±0.7 7.15±1.42 9.19±0.71

（Mean±S.D.，n＝23）
※MRT：平均血中滞留時間

血漿中濃度並びにAUC、Cmax等のパラメータは、被験者の選択、体液の採取回数・
時間等の試験条件によって異なる可能性がある。

〈エメダスチンフマル酸塩徐放カプセル2mg「トーワ」〉

エメダスチンフマル酸塩徐放カプセル2mg「トーワ」とレミカットカプ
セル2mgを、クロスオーバー法によりそれぞれ1カプセル（エメダスチ
ンフマル酸塩として2mg）健康成人男子に絶食及び食後単回経口投与し
て血漿中未変化体濃度を測定し、得られた薬物動態パラメータ（AUC、
Cmax）について90%信頼区間法にて統計解析を行った結果、log(0.80)
～log(1.25)の範囲内であり、両剤の生物学的同等性が確認された｡4)

(1)絶食投与

判定パラメータ 参考パラメータ

AUC0-24

（ng・hr/mL）
Cmax

（ng/mL）
Tmax
（hr）

T1/2

（hr）
MRT※

0-24

（hr）

エメダスチンフマル酸塩
徐放カプセル2mg「トーワ」

34.72±11.66 2.960±0.827 5.2±0.4 7.05±1.68 8.92±0.65

レミカットカプセル2mg 31.08±9.94 2.881±0.636 4.7±0.5 7.18±1.38 8.60±0.55

（Mean±S.D.，n＝12）
※MRT：平均血中滞留時間

血漿中濃度並びにAUC、Cmax等のパラメータは、被験者の選択、体液の採取回数・
時間等の試験条件によって異なる可能性がある。

2



(2)食後投与

判定パラメータ 参考パラメータ

AUC0-24

（ng・hr/mL）
Cmax

（ng/mL）
Tmax
（hr）

T1/2

（hr）
MRT※

0-24

（hr）

エメダスチンフマル酸塩
徐放カプセル2mg「トーワ」

36.67±12.56 3.663±0.736 4.4±0.8 6.57±1.30 9.05±0.73

レミカットカプセル2mg 35.75±13.80 3.888±1.021 4.7±0.5 6.30±1.37 8.89±0.54

（Mean±S.D.，n＝12）
※MRT：平均血中滞留時間

血漿中濃度並びにAUC、Cmax等のパラメータは、被験者の選択、体液の採取回数・
時間等の試験条件によって異なる可能性がある。

吸収16.2

ラットに経口投与された14C-エメダスチンフマル酸塩は小腸から速やか
に、かつほぼ完全に吸収された｡5)

分布16.3

体組織への分布16.3.1

ラットに経口投与された14C-エメダスチンフマル酸塩は特に肝臓及び腎
臓に高い分布を認めたが、中枢系への移行は低かった｡6)

血清蛋白結合率16.3.2

エメダスチンフマル酸塩のヒト血漿蛋白結合率は64.8%であった｡7)

代謝16.4

健康成人に経口投与したときのエメダスチンの主代謝経路はベンズイミ
ダゾール環の水酸化とそれに引き続く抱合化であった｡また、エメダス
チンは主に肝臓において代謝された（ラット)｡8),9),10)

排泄16.5

健康成人5例にエメダスチンフマル酸塩徐放カプセル2mgを食後単回経
口投与した場合、投与後24時間までに尿中へ排泄された未変化体及び代
謝物の合計は投与量の約44.1%であった。未変化体は投与量の3.6%を示
した。なお尿中への排泄率は、ラットで約30%、モルモットで約40%、イ
ヌで約70%であり、ラットにおいて胆汁中排泄及び腸肝循環が認められ
た｡2),5),8),11)

臨床成績17.
有効性及び安全性に関する試験17.1

国内総合臨床成績17.1.1

アレルギー性鼻炎、じん麻疹（主に慢性）、湿疹・皮膚炎、皮膚そう
痒症、痒疹患者958例を対象に、エメダスチンフマル酸塩を1日1～
4mg注1)、7～93日間投与した臨床試験（二重盲検比較試験を含む）
の成績は以下のとおりである。また、アレルギー性鼻炎、じん麻疹
を対象とした二重盲検比較試験において本剤の有用性が認められ
た。12)～20)

表 対象疾患別の改善率

改善率注2)

中等度改善以上 軽度改善以上
対象疾患名

アレルギー性鼻炎 43.5%（111/255例） 83.1%（212/255例）

じん麻疹（主に慢性） 69.6%（272/391例） 85.4%（334/391例）

湿疹・皮膚炎 71.0%（115/162例） 88.3%（143/162例）

皮膚そう痒症 72.5%（66/91例） 91.2%（83/91例）

痒疹 74.6%（44/59例） 93.2%（55/59例）

注1)本剤の承認された用法及び用量は、「通常、成人にはエメダスチンフマル酸塩として
1回1～2mgを1日2回、朝食後及び就寝前に経口投与する。」である。

注2)アレルギー性鼻炎、湿疹・皮膚炎、皮膚そう痒症、痒疹：全般改善度を5段階で評価
じん麻疹：全般改善度を5段階又は7段階で評価

薬効薬理18.
作用機序18.1

ヒスタミンH1受容体遮断作用と共に、抗原抗体反応に伴って起こる肥
満細胞からのヒスタミンやロイコトリエンC4等のケミカルメディエー
ターの遊離を抑制することにより、アレルギー症状を緩和する｡7)

抗アレルギー作用18.2

モルモットでのアナフィラキシーショック及びモルモットやラット
でのpassive cutaneous anaphylaxisを経口投与で抑制した。ラットで
の実験的アレルギー性鼻炎を経口投与で抑制した｡21),22),23)

抗ヒスタミン作用18.3

ヒスタミンによるモルモット摘出回腸収縮反応を抑制した（ in
vitro ）。モルモットでのヒスタミン致死及び血管透過性亢進に対し
て抑制作用を示した｡24)

抗原抗体反応によるケミカルメディエーター遊離抑制作用18.4

抗原抗体反応によるラット腹腔肥満細胞からのヒスタミン遊離反応、
並びにヒト末梢白血球及び肺組織からのヒスタミン及びロイコトリ
エンC4遊離を濃度依存的に抑制した（in vitro ）。モルモットpassive
peritoneal anaphylaxisによるヒスタミン遊離に対して抑制作用を示
した｡21),25),26)

サブスタンスPによるヒスタミン遊離に対する抑制作用18.5

サブスタンスPによるラット腹腔肥満細胞からのヒスタミン遊離を低
濃度から抑制した（in vitro ）。このヒスタミン遊離抑制作用は、細
胞内Ca貯蔵部位からのCa2＋放出抑制作用及び細胞内へのCa2＋の流入
抑制作用による｡26)

好酸球遊走阻止及び浸潤抑制作用18.6

PAFによるモルモットの好酸球遊走を10-9M以上で濃度依存的に抑制
した（in vitro ）。PAF、ロイコトリエンB4によるヒトの好酸球遊走
を10-8M以上で濃度依存的に抑制した（in vitro ）。モルモット鼻ア
レルギーモデルにおいて、鼻粘膜への好酸球浸潤を経口投与で抑制
した｡27),28),29)

有効成分に関する理化学的知見19.
構造式：

一般名：エメダスチンフマル酸塩（Emedastine Difumarate）
化学名：1-(2-Ethoxyethyl)-2-(4-methyl-1,4-diazepan-1-yl)-

1H -benzimidazole difumarate
分子式：C17H26N4O・2C4H4O4

分子量：534.56

性 状：白色～微黄色の結晶性の粉末である。水に溶けやすく、メタ
ノールにやや溶けやすく、エタノール（99.5）にやや溶けに
くく、酢酸（100）に溶けにくい。結晶多形が認められる。

融 点：149～152℃

包装22.
〈エメダスチンフマル酸塩徐放カプセル1mg「トーワ」〉

100カプセル［10カプセル×10：PTP］
1000カプセル［10カプセル×100：PTP］

〈エメダスチンフマル酸塩徐放カプセル2mg「トーワ」〉

100カプセル［10カプセル×10：PTP］
1000カプセル［10カプセル×100：PTP］
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