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ยาน่ารู้

Levocetirizine

นันทวรรณ  ศรีสุดใจ  ภ.บ.*

ชื่อยา (Generic name)

	 Levocetirizine Dihydrochloride

ชื่อการค้า (Trade name)

	 Xyzal®

ประเภทยา (Therapeutic Category)

	 Histamine H1 Antagonist (2nd Genera-

tion Antihistamine ;R-enantiomer of Cetirizine)

รูปแบบที่มีจ�ำหน่าย (Dosage form)

	 Tablet 5 mg

	 Solution 0.5 mg/ml

ข้อบ่งใช้ (Indication)

	 -	 Allergic Rhinitis (Relief symptoms of 

perennial and seasonal allergic)

	 -	 Chronic Idopathic Urticaria

* กลุ่มงานเภสัชกรรม โรงพยาบาลพระปกเกล้า จังหวัดจันทบุรี

กลไกการออกฤทธิ์ (Mechanism of Action)
	 ยา Levocetirizine Dihydrochloride เป็น 

R-enantiomer ของยา Cetirizine Hydrochlo-

ride ออกฤทธิ์โดยการจับกับ H1-receptor อย่าง

จ�ำเพาะเจาะจง ซึ่งจะสามารถยับยั้งฤทธิ์ของ 

Histamine ที่จะแย่งเข้าจับกับ H1-receptor เช่น

กัน  (Selective H1-receptor Antagonist)

เภสัชจลศาสตร์ (Pharmacokinetics)
	 การดูดซึม (absorption) : ดูดซึมรวดเร็ว 

ระดับ peak plasma concentration 0.9 ชั่วโมง 

(54 นาที)

	 การกระจายยา (distribution) : ค่า Vd 0.4 

L/kg  การจับกับโปรตีนในพลาสมา ร้อยละ 92

	 การเปลี่ยนแปลงยา (metabolism) : ผ่าน

กระบวนการ Aromatic oxidation, N-dealkylation, 

O-dealkylation และ Taurine conjugation

	 การขจดัยา (elimination) : มค่ีาครึง่ชวีติ 8-9 

	
  

สูตรโครงสร้าง
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ชัว่โมง ขจดัยาออกในรูปของปัสสาวะ และอุจจาระ 

ร้อยละ 85.4 และ12.9 ตามล�ำดับ

ขนาดยา (Dose)
	 ส�ำหรับผู้สูงอายุ : 2.5-5 mg วันละครั้งใน

ตอนเย็น (ควรพิจารณาเริ่มยาในขนาดต�่ำก่อน)

	 ส�ำหรับเด็ก (อายุ  > 12 ปี) และผู้ใหญ่ : 

ขนาดแนะน�ำ 2.5-5 mg วันละครั้งในตอนเย็น	

	 ส�ำหรับเด็ก (อายุ 6-11 ปี) : 2.5 mg วันละ

ครั้งในตอนเย็น (maximum : 2.5 mg/day) 

	 (ยาไม่มีข้อบ่งใช้ในเด็กท่ีอายุต�่ำกว่า 6 ปี)

	 ส�ำหรับผู ้ป ่วยที่การท�ำงานของไต

บกพร่อง (dosage adjustments in renal im-

pairment)

	 -	 เด็ก อายุ 6-11 ปี ที่มี renal impairment 

: Contraindicated

	 -	 เด็ก อายุ > 12 ปี และผู้ใหญ่ :

	 	 Clcr 50-80 mL/min : 2.5 mg วันละครั้ง

	 	 Clcr 30-50 mL/min : 2.5 mg วนัเว้นวนั

	 	 Clcr 10-30 mL/min : 2.5 mg สัปดาห์

ละ 2 ครั้ง (ทุก 3-4 วัน)

	 	 Clcr < 10 mL/min, Hemodialysis : 

Contraindicated

	 ส�ำหรับผู ้ป ่วยที่การท�ำงานของตับ

บกพร่อง (dosage adjustments in hepatic 

impairment)

	 ไม่ต้องปรับขนาดยา

ข้อควรระวัง (Warning/Precautions)
	 -	 การใช้ยาในผู้ป่วยโรคไต

	 -	 สตรีที่ตั้งครรภ์ และให้นมบุตร

	 -	 ไม่มีข้อมูลการบ่งใช้ในเด็กอายุน้อยกว่า 

6 ปี

	 -	 ในผู้สูงอายุควรเลือกใช้ยาในขนาดต�่ำ

ก่อน

	 -	 ไม่ควรใช้ยาในผู้ป่วยที่มีประวัติแพ้ยา 

หรือส่วนประกอบใดๆ ในตัวยานี้ 

อาการข้างเคียง (Adverse Reactions)
	 -	 1-10% :  dry mouth, Fatigue, Naso-

pharyngitis, Pharyngitis

	 -	 frequency not defined : CNS depres-

sion, drowsiness, sedation, dizziness, lassi-

tude, restlessness, anorexia, nausea

อันตรกิริยาต่อกันระหว่างยา (Drug Interac-

tions)
	 -	 Serious :

	 	 -	 Isocarboxazid และ Tranylcypro-

mine   มีผลเพิ่มระดับยา Levocetirizine และส่ง

เสริมการเกิด CNS depressant effects

	 -	 Significant :

	 	 -	 Clobazam : การใช้ยาร่วมกนัส่งเสรมิ

การเกิดผลทาง CNS effects เช่น sedation หรือ 

respiratory depression

	 	 -	 Ritonavir : Ritonavir จะไปลดอัตรา

การ metabolism ของ Levocetirizine ท�ำให้ระดบั

ยา Levocetirizine ในเลือดเพิ่มขึ้น

	 -	 Minor

	 	 -	 Theophylline : Theophylline ไปลด

อัตราการ elimination ของ Levocetirizine ท�ำให้

ระดับยา Levocetirizine ในเลือดเพิ่มขึ้น
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วิธีเก็บรักษา และความคงตัวของยา (Storage 

and Stability)
	 เก็บรักษาที่อุณหภูมิห้องต�่ำกว่า 30 องศา

เซลเซียส

อายุของยา (Shelf life)
	 4 ปี

การศึกษาทางคลินิก (Clinical Trial) 
	 จากการศึกษาของ Devalia และคณะในปี 

2013 เพื่อเปรียบเทียบฤทธิ์ทางเภสัชวิทยาของ 

cetirizine, levocetirizine และ ucb 28557((S)-

dextrocetirizine) ต่อการรกัษาอาการแพ้ทีผ่วิหนงั

ที่ถูกกระตุ้นโดยการท�ำ skin prick test ด้วย his-

tamine solution 10 mg/ml ในอาสาสมัครสุขภาพ

ดีจ�ำนวน 18 คน ลักษณะของการศึกษาเป็นแบบ 

randomize double-blind, crossover study โดย

ใช้ cetirizine 5 mg, levocetirizine 2.5 mg และ 

ucb 28557 2.5 mg ประสิทธิภาพของการรักษา

ท�ำการประเมินผลที่ 32 ชั่วโมงหลังได้รับยา โดย

วดัเป็นร้อยละในการยบัยัง้การเกดิรอยนนู (wheal) 

และรอยแดง (flare) จากการกระตุน้ของ histamine 

ผลการศึกษาปรากฏว่า levocetirizine สามารถ

ยับยั้ง histamine ที่กระตุ้นให้เกิดรอยนูน และ

รอยแดงได้ดีเทียบเท่ากับ cetirizine โดยจะเห็น

ผลตอบสนองสูงสุดหลังจากให้ยา 6 ชั่วโมง และ

มีระยะเวลาในการออกฤทธิ์นานกว่า 24 ชั่วโมง 

และ ucb 28557 ไม่สามารถยับยั้งการเกิดรอย

นูนหรือรอยแดงได้ตลอดระยะเวลาการศึกษา 

อย่างไรก็ตามพบว่า levocetirizine มีค่า AUC0-

32 สูงกว่า cetirizine อย่างมีนัยส�ำคัญ (อัตราส่วน 

levocetirizine:cetirizine = 1.47; 95%CI (1.61-

1.79)) 

	 การศึกษาทางคลินิกเปรียบเทียบระหว่าง 

levocetirizine กับ cetirizine ในการรักษาโรค 

โดยการศึกษาของ Garg & Thami ท�ำการศึกษา

เปรียบเทียบประสิทธิภาพของ levocetirizine 

(5 mg/day) กับ cetirizine (10mg/day) ในโรค 

chronic idiopathic urticaria พบว่ายาทั้งสองมี

ประสทิธภิาพทีเ่ท่ากนัในการตอบสนองต่อรอยนนู 

และรอยแดง แต่ cetirizine มีประสิทธิภาพดีกว่า

ในการรักษาอาการคัน 

	 การศึกษาของ Lee และคณะ แบบ ran-

domize, double-blind, placebo-controlled 

study เปรียบเทียบ cetirzine (10 mg/day), 

levocetirizine (5 mg/day) และ placebo ในการ

รักษา perennial allergic rhinitis ในเด็ก (6-12 ปี) 

จ�ำนวน 74 คน เป็นเวลา 12 สปัดาห์ ผลปรากฏว่า 

cetirizine มีประสิทธิภาพมากกว่า levocetirizine 

ในการปรับ Nasal peak expiratory flow rate 

(nPEFR) และ Total Symptom Score (TSS) ให้

ดีขึ้น	

	 ด้าน pharmacokinetic พบว่า cetirizine 

และ levocetirizine มีความคล้ายคลึงกัน แต่ใน

ส่วนทีแ่ตกต่างกนั คือ volume of distribution ของ 

levocetirizine มีค่าต�่ำกว่า dextrocetirizine อย่าง

มีนัยส�ำคัญ โดยยาที่มี volume of distribution 

น้อยมีผลดีทั้งในด้านของประสิทธิภาพและความ

ปลอดภัย ท�ำให้ยาผ่านเข้า blood brain barrier 

ได้น้อยลง ท�ำให้การจับกับ cerebral receptor 

ลดลง ลด dose dependent toxicity   ลดความ

แปรปรวนของผลในการรักษาของแต่ละบุคคล 

และลดการเกิดอันตรกิริยากับยาตัวอื่นๆ  ในด้าน 

metabolism โดย levocetirizine ถูก metabolism 

ผ่านตบัได้น้อยกว่า dextrocetirizine แต่ถงึอย่างไร

กต็ามพบว่าทัง้สองรปูแบบเกดิ biotransformation 
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น้อย จึงท�ำให้ไม่เกิดปัญหาการสะสมของตัวยา 

เมื่อให้ร่วมกับยาที่มีฤทธิ์เป็น enzyme inhibitor 

เช่น cimetidine, macrolides และ antifungals 
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