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貯　　法：室温保存
使用期限：外箱、ラベルに表示
規制区分： 処方箋医薬品（注意－医師等の処方箋に

より使用すること）

日本標準商品分類番号
8 7 1 1 9 0

疼痛治療剤（神経障害性疼痛・線維筋痛症）

プレガバリン口腔内崩壊錠

【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】
販売名 成分・分量

（1錠中） 剤形 色調 外形・サイズ（本体表示）

プレガバ
リンOD錠
25mg「ZE」

プレガバ
リン
25mg

素錠 白色～
微黄白
色

直径：6.5mm　厚み：3.2mm
重量：90mg
（プレガバリン OD25 ZE）

プレガバ
リンOD錠
75mg「ZE」

プレガバ
リン
75mg

素錠 白色～
微黄白
色

直径： 9.5mm　厚み：4.7mm
重量：270mg
（プレガバリン OD75 ZE）

プレガバ
リンOD錠
150mg「ZE」

プレガバ
リン
150mg

素錠 白色～
微黄白
色

長径：16.0mm　短径：7.4mm
厚み： 6.2mm　重量：540mg
（プレガバリン OD150 ZE）

添加物として、いずれもポリビニルアルコール（部分けん化
物）、アミノアルキルメタクリレートコポリマーＥ、ヒドロキシ
プロピルセルロース、アクリル酸エチル・メタクリル酸メチル
コポリマー、ポリオキシエチレンノニルフェニルエーテル、メ
チルセルロース、タルク、ショ糖脂肪酸エステル、D-マンニ
トール、結晶セルロース、カルメロース、クロスポビドン、ス
クラロース、カルナウバロウ、香料、ステアリン酸マグネシウ
ムを含有する。

【効能・効果】
神経障害性疼痛、線維筋痛症に伴う疼痛
〈効能・効果に関連する使用上の注意〉
線維筋痛症の診断は、米国リウマチ学会の分類（診断）基準等
の国際的な基準に基づき慎重に実施し、確定診断された場合
にのみ投与すること。

【用法・用量】
神経障害性疼痛
通常、成人には初期用量としてプレガバリン1日150mを1日2回
に分けて経口投与し、その後1週間以上かけて1日用量として
300mまで漸増する。なお、年齢、症状により適宜増減するが、
1日最高用量は600mを超えないこととし、いずれも1日2回に分
けて経口投与する。

※※

線維筋痛症に伴う疼痛
通常、成人には初期用量としてプレガバリン1日150mを1日2回
に分けて経口投与し、その後1週間以上かけて1日用量として
300mまで漸増した後、300～450mで維持する。なお、年齢、
症状により適宜増減するが、1日最高用量は450mを超えないこ
ととし、いずれも1日2回に分けて経口投与する。
〈用法・用量に関連する使用上の注意〉
1． 本剤の投与を中止する場合には、少なくとも1週間以上か
けて徐々に減量すること。［「重要な基本的注意」の項参
照］

2． 本剤は主として未変化体が尿中に排泄されるため､ 腎機
能が低下している患者では、血漿中濃度が高くなり副作
用が発現しやすくなるおそれがあるため、患者の状態を
十分に観察し､ 慎重に投与する必要がある。腎機能障害
患者に本剤を投与する場合は、下表に示すクレアチニン
クリアランス値を参考として本剤の投与量及び投与間隔
を調節すること。また、血液透析を受けている患者で
は、クレアチニンクリアランス値に応じた1日用量に加え
て、血液透析を実施した後に本剤の追加投与を行うこ
と。複数の用量が設定されている場合には、低用量から
開始し、忍容性が確認され、効果不十分な場合に増量す
ること。なお、ここで示している用法・用量は他社が実
施したプレガバリン製剤のシミュレーション結果に基づ
くものであることから、各患者ごとに慎重に観察しなが
ら、用法・用量を調節すること。

神経障害性疼痛
クレアチニン
クリアランス
（mL/min）

≧60 ≧30ー＜60 ≧15ー＜30 ＜15
血液透析
後の補充
用量注）

1日投与量 150～600m 75～300m 25～150m 25～75m

初期用量 1回75m
1日2回

1回25m
1日3回
又は

1回75m
1日1回

1回25m
1日1回

もしくは2回
又は

1回50m
1日1回

1回25m
1日1回

25又は
50m

維持量 1回150m
1日2回

1回50m
1日3回
又は

1回75m
1日2回

1回75m
1日1回

1回25又は
50m

1日1回

50又は
75m

最高投与量 1回300m
1日2回

1回100m
1日3回
又は

1回150m
1日2回

1回75m
1日2回
又は

1回150m
1日1回

1回75m
1日1回

100又は
150m

注： 2日に1回、プレガバリン製剤投与6時間後から4時間血液
透析を実施した場合のシミュレーション結果に基づく。

OD錠25mg OD錠75mg OD錠150mg

承認番号 30200AMX
00868

30200AMX
00869

30200AMX
00870

薬価収載 2020年12月
販売開始 2020年12月

※
※
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線維筋痛症に伴う疼痛
クレアチニン
クリアランス
（mL/min）

≧60 ≧30ー＜60 ≧15ー＜30 ＜15
血液透析
後の補充
用量注）

1日投与量 150～450m 75～225m 25～150m 25～75m

初期用量 1回75m
1日2回

1回25m
1日3回
又は

1回75m
1日1回

1回25m
1日1回

もしくは2回
又は

1回50m
1日1回

1回25m
1日1回

25又は
50m

維持量 1回150m
1日2回

1回50m
1日3回
又は

1回75m
1日2回

1回75m
1日1回

1回25又は
50m

1日1回

50又は
75m

維持量
（最高投与量）

1回225m
1日2回

1回75m
1日3回

1回100
もしくは

125m
1日1回
又は

1回75m
1日2回

1回50又は
75m

1日1回

75又は
100m

注： 2日に1回、プレガバリン製剤投与6時間後から4時間血液
透析を実施した場合のシミュレーション結果に基づく。

3． 本剤は口腔内で崩壊するが、口腔粘膜からの吸収により
効果発現を期待する製剤ではないため、唾液又は水で飲
み込むこと。［「適用上の注意」の項参照］

【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）
（1） 腎機能障害のある患者［「用法・用量に関連する使用上の

注意」の項参照］
（2） 重度のうっ血性心不全の患者［心血管障害を有する患者に

おいて、うっ血性心不全があらわれることがある。（「副
作用」の項参照）］

（3） 高齢者［「重要な基本的注意」及び「高齢者への投与」の項参
照］

（4） 血管浮腫の既往がある患者［「副作用」の項参照］
2． 重要な基本的注意
（1） 本剤の投与によりめまい、傾眠、意識消失等があらわ

れ、自動車事故に至った例もあるので、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従事さ
せないよう注意すること。特に高齢者ではこれらの症状
により転倒し骨折等を起こした例があるため、十分に注
意すること。

（2） 本剤の急激な投与中止により、不眠、悪心、頭痛、下
痢、不安及び多汗症等の離脱症状があらわれることがあ
るので、投与を中止する場合には、少なくとも1週間以上
かけて徐々に減量すること。

（3） 本剤の投与により体重増加を来すことがあるので、肥満
に注意し、肥満の徴候があらわれた場合は、食事療法、
運動療法等の適切な処置を行うこと。特に、投与量の増
加、あるいは長期投与に伴い体重増加が認められること
があるため、定期的に体重計測を実施すること。

（4） 本剤の投与により、弱視、視覚異常、霧視、複視等の眼
障害が生じる可能性があるので、診察時に、眼障害につ
いて問診を行う等注意し、異常が認められた場合には適
切な処置を行うこと。［「その他の注意」の項参照］

（5） 本剤による神経障害性疼痛の治療は原因療法ではなく対
症療法であることから、疼痛の原因となる疾患の診断及
び治療を併せて行い、本剤を漫然と投与しないこと。

3． 相互作用
併用注意（併用に注意すること）
薬剤名等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子

中枢神経抑制剤
オピオイド系
鎮痛剤

呼吸不全、昏睡がみられた
との報告がある。

機序不明

オキシコドン
ロラゼパム
アルコール（飲酒）

認知機能障害及び粗大運動
機能障害に対して本剤が相
加的に作用するおそれがあ
る。

相加的な作用に
よる

血管浮腫を引き
起こす薬剤（アン
ジオテンシン変
換酵素阻害薬等）

血管浮腫との関連性が示さ
れている薬剤を服用してい
る患者では、血管浮腫（顔
面、口、頸部の腫脹など）
を発症するリスクが高まる
おそれがある。

機序不明

末梢性浮腫を引
き起こす薬剤（チ
アゾリジン系薬
剤等）

チアゾリジン系薬剤と本剤
の併用により末梢性浮腫を
発症するリスクが高まるお
それがある。また、チアゾ
リジン系薬剤は体重増加又
は体液貯留を引き起こし、
心不全が発症又は悪化する
ことがあるため、本剤と併
用する場合には慎重に投与
すること。

機序不明

4． 副作用
本剤は使用成績調査等の副作用発現頻度が明確となる調査
を実施していない。

（1） 重大な副作用（頻度不明）
1） めまい、傾眠、意識消失：めまい、傾眠、意識消失が
あらわれ、転倒し骨折等に至ったとの報告があるの
で、観察を十分に行い、異常が認められた場合には投
与を中止又は減量するなど、適切な処置を行うこと。

2） 心不全、肺水腫：心不全、肺水腫があらわれるとの報
告がある（特に心血管障害を有する患者）。心不全のリ
スクがある患者では、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。

3） 横紋筋融解症：横紋筋融解症があらわれることがある
ので、観察を十分に行い、筋肉痛、脱力感、CK（CPK）
上昇、血中及び尿中ミオグロビン上昇等があらわれた
場合には、投与を中止し、適切な処置を行うこと。ま
た、横紋筋融解症による急性腎障害の発症に注意する
こと。

4） 腎不全：腎不全があらわれるとの報告があるので、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。

5） 血管浮腫：血管浮腫等の過敏症があらわれることがあ
るので、異常が認められた場合には、直ちに投与を中
止し、適切な処置を行うこと。

6） 低血糖：低血糖があらわれることがあるので、脱力
感、倦怠感、冷汗、振戦、意識障害等の低血糖症状が
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。

7） 間質性肺炎：間質性肺炎があらわれることがあるの
で、咳嗽、呼吸困難、発熱等の臨床症状を十分に観察
し、異常が認められた場合には胸部X線、胸部CT等の
検査を実施すること。間質性肺炎が疑われた場合には
投与を中止し、副腎皮質ホルモン剤の投与等の適切な
処置を行うこと。

8） ショック、アナフィラキシー：ショック、アナフィラ
キシー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。

9） 皮膚粘膜眼症候群（Stevens-Johnson症候群）、多形紅
斑：皮膚粘膜眼症候群、多形紅斑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。

10） 劇症肝炎、肝機能障害：劇症肝炎、AST（GOT）、ALT
（GPT）上昇等を伴う肝機能障害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。

（2） その他の副作用
次のような副作用が認められた場合には、必要に応じ、
減量、投与中止等の適切な処置を行うこと。
頻度

種類 頻度不明

血液及びリン
パ系障害

好中球減少症、白血球減少症、血小板減少症

代謝及び栄養
障害

食欲不振、食欲亢進、高脂血症、高血糖

精神障害 不眠症、錯乱、失見当識、多幸気分、異常な
夢、幻覚、うつ病、落ち着きのなさ、気分動
揺、抑うつ気分、無感情、不安、リビドー消
失、睡眠障害、思考異常、離人症、無オルガズ
ム症、激越、喚語困難、リビドー亢進、パニッ
ク発作、脱抑制

神経系障害 浮動性めまい、頭痛、平衡障害、運動失調、振
戦、注意力障害、感覚鈍麻、嗜眠、構語障害、
記憶障害、健忘、錯感覚、協調運動異常、鎮
静、認知障害、ミオクローヌス、反射消失、ジ
スキネジー、精神運動亢進、体位性めまい、知
覚過敏、味覚異常、灼熱感、失神、精神的機能
障害、会話障害、昏迷、嗅覚錯誤、書字障害
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眼障害 霧視、複視、視力低下、視覚障害、網膜出血、
視野欠損、眼部腫脹、眼痛、眼精疲労、流涙増
加、光視症、斜視、眼乾燥、眼振、眼刺激、散
瞳、動揺視、深径覚の変化、視覚の明るさ、角
膜炎

耳及び迷路障
害

回転性めまい、耳鳴、聴覚過敏

心臓障害 動悸、第一度房室ブロック、頻脈、洞性不整
脈、洞性徐脈、心室性期外収縮、洞性頻脈

血管障害 高血圧、低血圧、ほてり
呼吸器、胸郭
及び縦隔障害

呼吸困難、鼻咽頭炎、咳嗽、いびき、鼻出血、
鼻炎、鼻乾燥、鼻閉、咽喉絞扼感

胃腸障害 便秘、悪心、下痢、腹痛、嘔吐、腹部膨満、消
化不良、鼓腸、胃炎、胃不快感、口内炎、流涎
過多、胃食道逆流性疾患、膵炎、舌腫脹、腹
水、嚥下障害

皮膚及び皮下
組織障害

発疹、そう痒症、湿疹、眼窩周囲浮腫、多汗
症、冷汗、蕁麻疹、脱毛、丘疹

筋骨格系及び
結合組織障害

筋力低下、筋痙縮、関節腫脹、四肢痛、背部
痛、筋肉痛、重感、関節痛、筋骨格硬直

腎及び尿路障
害

尿失禁、排尿困難、尿閉、乏尿

生殖系及び乳
房障害

乳房痛、勃起不全、女性化乳房、射精遅延、性
機能不全、無月経、乳房分泌、月経困難症、乳
房肥大

全身障害及び
投与局所様態

浮腫、口渇、疲労、異常感、歩行障害、顔面浮
腫、無力症、疼痛、圧痕浮腫、倦怠感、胸痛、
発熱、冷感、悪寒、易刺激性、酩酊感、胸部絞
扼感

傷害、中毒及
び処置合併症

転倒・転落

臨床検査 体重増加、血中CPK（CK）増加、ALT（GPT）増
加、AST（GOT）増加、血中アミラーゼ増加、血
中クレアチニン増加、体重減少、血中尿酸増
加、血中カリウム減少

5． 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いため、クレア
チニンクリアランス値を参考に投与量、投与間隔を調節す
るなど、慎重に投与すること。［「用法・用量に関連する使
用上の注意」、「慎重投与」の項参照］
また、高齢者ではめまい、傾眠、意識消失等により転倒し
骨折等を起こした例があるため、十分に注意すること。
［「重要な基本的注意」、「重大な副作用」の項参照］

6． 妊婦、産婦、授乳婦等への投与
（1） 妊婦

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。動物実験で、胎児異常（低体重、限局性浮腫の発生率
上昇、骨格変異、骨化遅延等）、出生児への影響（体重低
下、生存率の低下、聴覚性驚愕反応の低下、発育遅延、
生殖能に対する影響等）が報告されている。］

（2） 授乳婦
授乳中の婦人には、本剤投与中は授乳を避けさせるこ
と。［本剤はヒト母乳中への移行が認められている。］

7． 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。（国内臨床試験において使用経験はな
い）［幼若ラットでは本薬の感受性が高く、最大臨床用量
（600m/日）と同等の曝露において、中枢神経症状（自発運動
亢進及び歯ぎしり）及び成長への影響（一過性の体重増加抑
制）が報告されている。また、最大臨床用量の2倍を超える
曝露で聴覚性驚愕反応の低下が、約5倍の曝露で発情休止期
の延長が報告されている。］

8． 過量投与
（1） 症状

15gまでの過量投与例が報告されており、過量投与時にみ
られた主な症状は、情動障害、傾眠、錯乱状態、抑う
つ、激越、落ち着きのなさ、痙攣発作である。

（2） 処置
対症療法を行う。本剤は血液透析により除去されること
から、発現している症状の程度に応じて血液透析の実施
を考慮すること。

9． 適用上の注意
（1） 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。］

（2） 服用時：本剤は舌の上にのせ唾液を湿潤させ、唾液のみ
で服用可能である。また、水で服用することもできる。

10． その他の注意
（1） 海外で実施されたプレガバリン製剤を含む複数の抗てん

かん薬における、てんかん、精神疾患等を対象とした199
のプラセボ対照臨床試験の検討結果において、自殺念慮
及び自殺企図の発現のリスクが、抗てんかん薬の服用群
でプラセボ群と比較して約2倍高く（抗てんかん薬服用
群：0.43％、プラセボ群：0.24％）、抗てんかん薬の服用
群では、プラセボ群と比べ1000人あたり1.9人多いと計算
された（95％信頼区間：0.6-3.9）。また、てんかん患者の
サブグループでは、プラセボ群と比べ1000人あたり2.4人
多いと計算されている注）。
注： プレガバリン製剤は海外で抗てんかん薬として承認
されているが、本邦における本剤の効能・効果は「神
経障害性疼痛、線維筋痛症に伴う疼痛」である。

（2） 2年間のマウスがん原性試験において、最大臨床用量での
平均ヒト曝露量の6倍以上の曝露量に相当する本薬の投与
により、用量依存的に血管肉腫の発生率が増加したとの
報告がある。

（3） 2年間のラットがん原性試験において、最大臨床用量での
平均ヒト曝露量の5倍以上の曝露量に相当する本薬の投与
により、加齢アルビノラットに通常認められる網膜萎縮
の発現率が増加したとの報告がある。また、ラットを用
いた組織分布試験において、水晶体での14C-プレガバリ
ン由来放射能の消失は血液及びほとんどの組織にくらべ
緩徐であったが、ラット13及び52週間反復投与毒性試験
では水晶体に対する影響は認められなかった。眼に関す
る副作用の発現率はプラセボ群より高く、神経障害性疼
痛を対象とした13～16週間投与のプラセボ対照試験（3試
験併合）のプラセボ群では3.8%に対し、プレガバリン製
剤群（150～600m/日）で10.6%、長期投与試験（3試験併
合）では10.2%、線維筋痛症を対象とした16週間投与のプ
ラセボ対照試験のプラセボ群では2.8％に対し、プレガバ
リン製剤群（300～450m/日）で9.2％、長期投与試験では
9.4％であった。

（4） 雄ラットの受胎能及び初期胚発生に関する試験におい
て、最大臨床用量での平均ヒト曝露量の28倍以上の曝露
量に相当する本薬の投与により、胎児異常の発生頻度が
増加したとの報告がある。

【薬 物 動 態】
・生物学的同等性試験 1）

（1） プレガバリンOD錠25mg「ZE」及び同OD錠75mg「ZE」
プレガバリンOD錠25mg「ZE」及び同OD錠75mg「ZE」は、
「含量が異なる経口固形製剤の生物学的同等性試験ガイド
ライン（平成24年2月29日 薬食審査発0229第10号）」に基づ
き、プレガバリンOD錠150mg「ZE」を標準製剤としたと
き、溶出挙動が等しく、生物学的に同等とみなされた。

（2） プレガバリンOD錠150mg「ZE」
プレガバリンOD錠150mg「ZE」と標準製剤を、クロス
オーバー法によりそれぞれ1錠（プレガバリンとして
150mg）健康成人男子に絶食後、水あり及び水なし単回経
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。

判定パラメータ 参考パラメータ
AUC（0→36）

（μｇ･hr/mL）
Cmax

（μｇ/mL）
Tmax
（hr）

t1/2
（hr）

水
あ
り
投
与

プレガバリンOD
錠150mg「ZE」 31.38±4.52 4.74±0.83 1.0±0.7 5.9±0.6

標準製剤
（錠剤、150mg） 31.32±4.10 4.99±0.91 0.8±0.3 5.9±0.6

水
な
し
投
与

プレガバリンOD
錠150mg「ZE」 33.56±4.97 5.05±1.04 1.4±0.6 5.7±0.7

標準製剤
（錠剤、150mg） 32.90±4.75 5.50±1.19 1.2±0.8 5.7±0.7

（水あり投与：Mean±S.D.，n=26）
（水なし投与：Mean±S.D.，n=27）
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①水あり投与
（μg/mL）

プレガバリンOD錠150mg「ZE」
標準製剤（錠剤、150mg）
Mean±S.D., n=26
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②水なし投与
（μg/mL）

プレガバリンOD錠150mg「ZE」
標準製剤（錠剤、150mg）
Mean±S.D., n=27
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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。

【薬 効 薬 理】
作用機序 2）

中枢神経系において、シナプス前終末に存在する電位依存性
Ca2+チャネル（Cav）のα2δサブユニット（α2δ1、α2δ2）に結合
し、Ca2+チャネルの細胞表面での発現量およびCa2+流入を抑
制することにより、グルタミン酸など興奮性神経伝達物質の
遊離を抑制し、過剰興奮した神経を鎮静化する。

【有効成分に関する理化学的知見】
一般名：プレガバリン（Pregabalin）（JAN）
化学名：（3S）-3-（Aminomethyl）-5-methylhexanoic acid
分子式：C8H17NO2
分子量：159.23
構造式：

CH3

H3C
CO2H

H
NH2

性　状： プレガバリンは白色～灰白色の結晶性の粉末である。
水にやや溶けやすく、エタノール（99.5）に極めて溶けに
くい。

【取扱い上の注意】
・安定性試験 3）

PTP包装（PTPシートをアルミピロー包装（乾燥剤入り））及び
バラ包装（ポリエチレン容器（乾燥剤入り）・密栓）したものを
用いた加速試験（40℃、相対湿度75％、6箇月）の結果、プレガ
バリンOD錠25mg「ZE」、同OD錠75mg「ZE」及び同OD錠
150mg「ZE」は通常の市場流通下においていずれも3年間安定
であることが推測された。

【包　　　 装】
プレガバリンOD錠25mg「ZE」　 PTP：100錠、500錠

バラ：500錠
プレガバリンOD錠75mg「ZE」　 PTP：100錠、500錠

バラ：500錠
プレガバリンOD錠150mg「ZE」　PTP：100錠
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