
（報道発表用）  

リリカ⑨ヵプセル25mg  
ロ  販 売 名      リリカ㊥ヵプセル75mg  

リリカ㊥ヵプセル150mg   

2  一 般 名  プレガバリン   

3  申 請 者 名  ファイザー株式会社   

リリカ㊥ヵプセル25mg：1カプセル中，プレガバリン25．00mg含有  
4  成分・分量  リリカ㊦ヵプセル75mg：1カプセル中，プレガバリン75．00mg含有  

リリカ㊥ヵプセル150mg：1カプセル中，プレガバリン150．00mg含有   

通常，成人には初期用量としてプレガバリン1日150mgを1日2回に分けて経口投  

5  用法・用量  
与し，その後1週間以上かけて1日用量として300mg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600mg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。   

6  効能・効果  帯状痛疹後神経痛   

7  備  
本剤は帯状癌疹後神経痛治療剤である。  

考      別紙：添付文書（案）   

－1－   



添付文書（案）  PHN 20100301 

日本標準商品分類番号  
871199  

2010年●月作成（第1版）  

帯状癌疹後神経痛治療剤  
処方せんl用品 注）  

リリ力⑳ヵプセル25mg  

リリカ◎ヵプセル75mg  

リリカ⑳ヵプセル150mg  
Lyriぐa㊥caps山es25mg  
Lyrica⑧capsdes75mg  
Lyrica⑧caps山es150mg  
プレガバリンカプセル  

貯法：室温保存  

使用期限：3年（最終年月を外箱等に記載）  

注）注意一医師等の処方せんにより使用すること  

【♯ 忌（次の重義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  
［用法・用土に開達する使用上の注意】  

（1）本剤の投与を中止する場合には、少なくともl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）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債に応  

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。［「薬物動態」の項参照］  

【組成・性状】  
1．組成  
1カプセル中  

リリカカプセル  リリカカプセル  リリカカプセル  
25mg   75mg   】50mg   

有効成分  プレガバリン  プレカバリン  プレガ／1リン   

（含【lり   （25．00mg）   （75．00mg）   （t50．00m由   

乳糖水和物、トウ  乳糖水和物、トウ  乳糖水和物、トウモ  
モロコシデンプ  モロコシデンプ  ロコシデンプン、夕  

ン、タルク   ン、タルク  ルク  

添加物  （カプセル本体）  （カプセル本体）  （カプセル本体）  

ラウリル硫酸ナト  ラウリル硫酸ナ  ラウリル硫酸ナト  

リウム、酸化チタ  トリウム、酸化チ  リウム、酸化チタン  

ノ   タン、三二酸化鉄   
クレアチニン  血液透析  
クリアランス  
（mUmin）   川【か   

75～  
lll投一パlモ  150～ 600mg   ユ00Img  25－ 150mg  25～75mg  

l回25mg  

1回25mg  

ll仁引回 又は  

初期川Ilt  ＝川75mg t＝：乙恒l  Z回  ll11lりl   
川I175mg  

l！ll川  

tltlllll   

l回50mg  

t卜，】25又  

緋持；lと  ＝・－l Ⅰ501mg  

ll12恒l   Il13州 又は ll■■175mg  

1‡12回   

llltt  
100 mg 

t回  

最一甘投り・：lと   500mg ll12lllt    Il15回 又は 1川  

】50m  

g  

tl12回   

販売名   外形（mm）   ．級別 コ 
ード   

リリカカプセル  25mg  双○壬5・ユ  

4り硬カプセル   

リリカカプセル  75m 

g   75   
4り硬カプセル  

リリカカプセル  況○壬“  
150mg  t50  ボディ：白色   

2り硬カプセル   

【効能・効集】  
帯状癌疹後神経痛   

【用法・用t】  

通常、成人には初期用量としてプレガバリン1日150mgを  

1日2回に分けて経口投与し、その後l週間以上かけて1日  

用量として300mg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600mg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。  

211に一回、本剤按り・6時間後から4時間血液透析を黒施した  

場合のシミュレーション結果に基づく。   



【使用上の注意】  
1．慎■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」及び「薬物動態」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］  

2．1要な基本的注意  
（1）本剤の投与により眠気、めまい等があらわれることがあ  

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等を伴う可能性が  
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、頭痛及び下  

痢等の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、肥満の徴侯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］  

3．相互作用  

併用注意（併用に注意すること）  

5）血管浮腫（頻度不明注））：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。  
注）自発報告及び海外での症例のため頻度不明  

（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。  

神的機能障害   
眼障害   

務硯、複  視覚障害、網膜   視野欠損、眼  眼乾燥、眼刺  
下   眼精疲労、流  

涙増加、光視  
症、斜視   

振、角隈炎   
び迷  聴覚過敏  

路障害   
心臓障害  心室性期外収  

縮、動惇   
洞性不整脈、  
洞性徐脈   

血管障害  筒血圧、低血  
圧、ほてり  

呼吸器、  頭炎  呼吸困難、鼻咽  啄幣、鼻出血  鼻乾燥、鼻   
縦隔障害  びき、咽喉絞  

振感   

4．劃作用   
国内用量反応試験、国内長期投与試験、外国後期第Ⅱ相試   
験、外国第Ⅲ相試験及び外国長期投与試験において、本剤   
75～600m釘日を1日2回あるいは1日3回で投与された   
安全性評価対象例1，680例中1，084例（64．5％）に副作用が   

認められた。主な副作用は、浮動性めまい393例（23．4％）、   

傾眠267例（15．9％）及び浮腫179例（10．7％）であった。   

（承認時までの調査の集計）  

（1）重大な副作用  

1）心不全（0．3％未満）、肺水腫（頻度不明注））：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、釈察  

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）鳶職消失（0．3％未満）：意識消失があらわれるとの報  
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し、適切な処置を行うこと。   
3）横板筋融♯症（頻度不明注））：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不全  
の発症に注意すること。   
4）甘不全（0．1％未満）：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。  データを含むため頻度不明   



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」及び「薬物動態」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l）。］  

（2）授乳神   

授乳中の婦人には、本剤投与中は授乳を避けさせること。   
［本剤はラットの乳汁中に移行することが報告されてい   

るヱ）。］  

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）［幼若ラットでは本葉の感受性が高く、最大臨床用   

量（600mg／日）と同等の曝露において、中枢神経症状（自   

発運動克進及び歯ぎしり）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3）。］  

8．過1投与  

（1）症状   

15gまでの過量投与例が報告されており、適量投与時にみ   

られた主な症状は、情動障害、傾眠、錯乱状態、抑うつ、   
激越、落ち着きのなさである。  

（2）処膚   

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。［「薬物動態」の項参照］  

g．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。］  
10．その他の注意   

（1）海外で実施された本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  

ラセポ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1（Xカ人あたり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  
1㈱人あたり2．4人多いと計算されている注）。  

注）本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「帯状癌疹  
後神経痛」である。   

（2）国内外で実施された本剤におけるてんかん、全般性不  

安障害、神経障害性痺痛、線維筋痛症等を含む神経・  
精神疾患を対象とした複数のプラセポ対照臨床試験  
の検討結果において、自殺念慮及び自殺企図の発現頻  
度は、プラセボ群で0．07％（亜99例中3例）に対し、  

本剤服用群では0．08％（9215例中7例）であり、統計  
的には有意な差は認められなかった。また、神経障害  
性痔痛患者を対象とした試験のサブグループ解析で  
は、自殺念慮及び自殺企図の発現頻度はプラセポ群で  
は0．06％（1586例中1例）であったが、本剤服用群（3320  

例）には認められなかった。   

（3）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4）。  

（4）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4）。  

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およ  

びほとんどの組織にくらべ緩徐であったが、ラット  
13および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  
率はプラセポ群より高く、13週間投与の国内臨床試  

験のプラセボ群では9．2射こ対し、本剤150mg／日群で  

12・6％、300mg／日群で11．2％、600mg／日群で19．6％、  

長期投与試験では15．1％であり、13週間投与の外国臨  

床試験のプラセボ群では2．2動こ対し、本剤150mg／日  

群で2．3臥300mg／日群で5．1％、600mg／日群で14．4％、  

長期投与試験では7．0％であった。  

（5）雄ラットの受胎能およ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1）。   

【薬物動態】  
1．血中濃度  

（1）単回線与   

日本人健康成人に、プレガバリン50、100、2（犯、250及び300   

mg（各投与量6例）を絶食時に単回経口投与した時、投   

与後約1時間でCmz．xに達し、Tlr2は約6時間であった。Cnax   

及びAUC。＿戊は、300mgまでの用量範囲で、用量に比例し   

て増加した5）。  
投与量 Cnax T。．，XOl）AUCoa Tl佗Ol）CIJF Vdq Ae（％）  
（mg）（LldmL）  （＝≡・h／mL）  0，Jh） 軋）   

50  2．03  0．67 10．7（1．1） 5．98 4．72 40．6 83．9  
（0．40）（0．2（〉）  

100  3．56  0．75 20．4（1．3）  
（0，67）（0，27）  

2（刀  6．35 1．00 43．2（3．0）  
（0．73）（0．32）  

250  7，18 1．17 49．2（6．1）  
（1．43）（0．52）  

（0．65）（0．ヰl）  

5．66  4．93  

（0．59）（0．35）  

5．93  4．64  

（0．32）（0．32）  

5．57  5．15  

（0．72）（0．61）  

（4．9）（5．4）  

40．3  95．0  

（6．4）（2．7）  

39．7  91．8  

（2．7）（2．6）  

4l．0  95．6  

（3．即 （4．4）  

3（抑  8．25 l．08 61．7（6．3） 5．80 4．91 40．9 97．7  

Cm瓜：最高血集中濃度  
丁皿沼：最高血禁中濃度到達時間  
AUC。＿q：血禁中漉慶一時間曲線下面積  
Tl′ユ：血禁中濃度半減期  

CUF：見かけの全身クリアランス  
Vd作：見かけの分布容積  
Ae（％）：単国技与後00時間までの未変化体の尿中排泄率  
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○：50mg  
△：100mg  

□：200mg  
●：250m9  
▲：300mg  
平均値±標準偏差  

12  24  36  48  餌）  

投与後時間（h）  

（2）反復投与  

日本人健康成人にプレガバリンl回150及び300mg（各  

投与量8例）を1日2回7日間反復経口投与した時、投与  

後24、48時間後に定常状態に達し、投与7日目のTl佗は  

それぞれ6．02及び6．31時間であった。投与7 日目の  

AUC。，12は、投与第1日目の1．4倍であった6）。  
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ノルエチンドロンのCⅡ伽はプレガバリン非併用時と比   

較して変化せず、プレガバリン併用時のAUC。■24はプレ   

ガバリン非併用時と比較して16％増加し、プレガバリ   
ンはノルエチンドロンの薬物動態に影響を及ぼさなか   

った。プレガバリン併用時のエチニルエストラジオー   

ルのCmaA及びAUC。．24は、プレガバリン非併用時と比較   

してそれぞれ5％及び14％増加し、プレガバリンはエチ   
ニルエストラジオールの薬物動態に影響を及ぼさなか   

った。また，経口避妊薬はプレガバリンの血菓中濃度   

（トラフ値）に影響を及ぼさなかった。  
（3）ロラゼパム13）   

健康成人12例を対象にプレガバリン（1回300mgl日   

2回）を反復経口投与後、ロラゼパム（1mg）を併用投   
与した時、ロラゼパムのC皿粛及びAUCp．如は、プレガバ   

リン非併用時と比較してそれぞれ6％及び8％増加し、   
プレガバリンはロラゼパムの薬物動態に影響を及ぼさ   
なかった。また、ロラゼパム併用時のプレガバリンの   
Cm，は、ロラゼパム非併用時より 2％増加し、AUC。＿12   
は1．8％低く、ロラゼパムはプレガバリンの葉物動態に   

影響を与えなかった。  
（4）オキシコドン14）   

健康成人12例を対象にプレガバリン（1回300mgl日   

2回）を反復経口投与後、オキシコドン（10mg）を併   

用投与した時、オキシコドンのCⅡ服及びÅUCo劇は、プ   

レガバリン非併用時と比較してそれぞれ1．1％及び   
9，5％減少し、プレガバリンはオキシコドンの薬物動態   

に影響を及ぼさなかった。また、オキシコドン併用時   
のプレガバリンのCmれは、オキシコドン非併用時より   

4．5％低かったが、AUC。．12は同程度であり、オキシコド   

ンはプレガバリンの薬物動態に影響を与えなかった。  
（5）エタノール15）   

健康成人13例を対象にプレガバリン（1回300mgl日   

2回）を反復経口投与後、エタノール（0．70g化g）を併   

用投与した時、エタノールのCw及びAUCo＿肘は、プレ   

ガバリン非併用時と比較してそれぞれ8．9％及び9．6％   
減少し、プレガバリンはエタノールの薬物動審に影響   

を及ぼさなかった。また、エタノール併用時のプレガ   
バリンのGM及びÅUC。＿】2は、エタノール非併用時と比   

較してそれぞれ21（‰及び1％高かったが、この差は臨床   

上問題となる差ではないと考えられた。  
（6）フェニトイン帖）   

フェニトイン単剤の維持投与により症状が安定してい   
る成人部分てんかん患者10例を対象にプレガバリン（ユ   

回200mg1日3回）を反復経口投与した時、プレガバ   

リンはフユニトインの血祭中濃度（トラフ億）に影響   

を及ぼさず、またフユニトインもプレガバリンの薬物   
動態に影響を与えなかった。  
（7）カルバマゼピン】6）   

カルバマゼピン単剤を維持投与されている成人てんか   
ん患者lユ例を対象にプレガバリン（1匝lヱ00mgl日3   

回）を反復経口投与した時、プレガバリンはカルバマ   

ゼピン及びその代謝物（10，11－エポキシド体）の血祭中   

濃度（トラフ値）に影響を及ぼさず、またカルバマゼ   
ピンもプレガバリンの薬物動態に影響を与えなかった  

（8）バルブロ酸16）   

バルブロ酸ナトリウム単剤を維持投与されている成人   
てんかん患者12例を対象にプレガバリン（1回200mg   

l日3回）を反復経口投与した時、プレガバリンはパル   

プロ酸の血祭中濃度（トラフ値）に影響を及ぼさず、   
またバルブロ酸も70レガ／ヾリンの薬物動態に影響を与   

えなかった。  

（9）ラモトリギン16）  

CnMmL）  T．ⅦOl）  AUC。）2山g・hhnl．）  Tl々01）  
第1日 第7日 第1日 第7日 第1日 第7日 弟1日第7E】  

1回150mg  4，23 6．30 1．3  0．9  22．2 〕1．6  5．11 6．02  
（1日2回）（0．72）（0．74）（1．1）（0．4）（1．9） （3．6）（0．69）（0．47）  

1回300mgJ 8．82 10．3 1．6 1．6  42．1 58．8  5．42 6．31  
（1日2回） （2．34）（2・29）（1．0）（0．8） （6．9） （10．6J（0．87）（0．54）  

平均値（標準偏差）、各8例  

第1日目 第1～6日目  
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第7日目  

●：1回150mgl日2回投与  
○：1回300mgl日2匡】投与  
平均値±標準偏差  

0 4 812 2 3 4 5 6 0 4 812162024 28 32 3640 44 48 52  

時間（h）時間（Day）  時間（h）  

2．食事の影書   
目本人健康成人19例において、絶食時及び食後にプレガバ   

リンを150mg単回経口投与した時のCwはそれぞれ4．95   

及び3．22ト少mL、㌦は0．947及び3．37時間、AUC餌8はそ   

れぞれ31．2及び2臥8帽・ⅣmLであった。食後投与において   

C，，uエは約35免低下し、T頼は約2．4時間延長したが、AUC   

の低下は約8％であった［「臨床成績」の項参照］7）。  

3．分布   
日本人健康成人に、プレガバリン50、100、200、250及び300   

mg（各投与量6例）を絶食時に単回経口投与した時の見   
かけの分布容積（V〟F）は約40Lであった5）。プレガバ   

リンは血球に移行し、血渠中濃度に対する全血中濃度の比   
は、0．76であった8）。プレガバリンは、0．卜2D匹少mLにお   

いて血紫蛋白に、ほとんど結合しなかった（血血m試験）9）。  

4．代鴨   
プレガバリンはほとんど代謝を受けない8）。健康成人（外   

国人6例）に14c－プレガバリン100mg（107．9トCi）投与   

後、尿中に回収された放射能の約99％が未変化体であっ   
た。尿中に検出されたプレガバリンの主要代謝物である   
N－メチル誘導体は尿中に投与量の0．9％として回収された（   

血血相試験において、プレガバリン159ド釘mL（1mM、600   

mg／El投与時の定常状態のC，naXの約10倍）でCYPIA2、   

CYP2A6、CYP2C9、CYP2C19、CYP2D6、CYP2El及び   

CYP3A4に対する阻害は認められなかった10）。  

5．排泄   
日本人健康成人に、プレガバリン50、100、200、250及び300   

mg（各投与量6例）を絶食時に単回経口投与した時のCUF   
は4．64～5．15L仇であった。この時の尿中排泄率は83．9、   

97．7陽であった5）。  

6．相互作用（外国人データ）   
本剤は主として未変化体のまま尿中に排泄され、ヒ一にお   
いてほとんど代謝されることなく、また血祭蛋白にも結合   
しないため、本剤が薬物相互作用を引き起こす可能性は低  
い。  

（1）ガパペンチンⅧ  

本剤とガバペンチンの薬物相互作用について、健康成  
人11例を対象にプレガバリン100mg及びガバペンチ  

ン300mgを単回投与した試験、及び健康成人18例に  
プレガバリン100mg及びガバペンチン400mgを反復  

投与（投与間隔：8時間）した試験を実施して検討した。  

その結果、単国技与及び反復投与のいずれにおいても、  
本剤の併用によってガバペンチンの薬物動態は変化し  
なかった。また、プレガバリンの吸収速度はガバペン  
チン併用によってわずかに低下したが、吸収量には影  
響がなかった。   
（2）経口避妊薬（酢酸ノルエテンドロン及びエチニルエス  

トラジオールの舎利〉ほ）  

健康成人女性16例を対象に経口避妊薬（酢酸ノルエテ  
ンドロン1mg及びェチニルエストラジオール0．035mg  

の合剤1日1回）とプレガバリン（1匝】200mgl日3  
回）を同時に経口投与した時、プレガバリン併用時の  

ラモトリギンを単剤で維持投与されている成人てん  か  

ん患者12例を対象にプレガバリン（1回200mgl  

回）を反復経口投与した時、プレガバリンはラモ  
3
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ギン乃血祭申渡度（トラフ値）に影響を及ぼさず  

たラモトリギンもプレガバリンの薬物軌軌  

えなかった。  

こ影響  
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7．高齢者   
年齢が67～78歳の日本人健康高齢者6例にプレガバリン  

100mgを単回経口投与した時、Tm旺は1．4時間、Tl′ユは6．32   

時間であった。AUCo＿瓜及びTl′2は、健康非高齢者にプレ   

ガバリン100mgを単回経口投与した時と比較してわずか   

に増大及び延長する傾向が確認された17）。  

2．外国臨床試験成■2】）・22）  

（1）外国プラセボ対照試験   

帯状癌疹後神経痛患者を対象とした二重盲検比較試験に   
おいて、主要評価項目である最終評価時の痔痛スコアは下   
表のとおりであり、いずれの試験においてもプレガバリン   
300mg／目許及び600m少日群ではプラセボ群と比較して   

統計学的に有意な改善が認められた。  mL）TEn．LXO））AUCoa（  ・h／mL）Tl／2Ol）CUF（Uh）  
高齢者   3．24   1．4  

（0．55） （0、5）   

健康  3，56   0，75  
非高齢者 （0・67） （0・27）  

2（i．6  6．32   3，82  

（4・3）   （0．82）（0，65）  
20．4  5．66   4．93  

（1・5）   （0，59）（035）  

絶食時投与、各6例、平均値（標準偏差）  

8．甘機能障青息者（外国人データ）   
腎機能の異なる被験者26例を対象に、プレガバリン50mg   

を単回経口投与した時、腎機能の低下に従ってTl′2が延長   

し、AUC。仰が増加した。CUF及び腎クl）アランス（CLr）   
はクレアチニンクリアランスに比例した18）。  

クレアチニン Cmu TmaA AUC。＿¢ Tl，2 CUF Cu  
クリアランス（Pg／mL）（h）（Pg・h／mL）（h）（miJmin）（miJmin）   
≧60mUmin l．86 1．（氾 15．9  9．11 5（i．5   44．9   
（nゴ11） （0■39）（0・224）（4，4）（2．83）（け6）（23．6）  

≧30－＜60mUmln l．53 1．29  28．2 16．7  30．6  15，4  
（n＝7）  （0・29）（0・393）（5．0）（4．1）（7．3） （7，7）  

≧15－＜30mUmlt】l．90 1．93  5ユ，3  25，0 16．7   9．23  
（n三7）   （0・62）（1・48）（11・7）（6・7）（3．9） （3．37）  
＜15mUm】n   

（n＝1）  

1．69 1，00  101  48．7  8．30   4．30  

平均値（標準偏差）  投与量：50mg（単回）  
CIJ：腎クリアランス   

9．血液透析息書く外国人データ）   
血液透析を受けている被験者12例にプレガバリン50mg   

を単回経口投与した時、4時間の血液透析により血費中プ   
レガバリン濃度は約50％まで減少した。その時の透析ク   

リアランスは192mUminであった18）。   

l臨床成牡】  

1．国内臨床試験成績19）・20）  

（1）国内用土反応試験   

帯状癌疹後神経痛患者を対象とした13週間投与の二重盲   

検比較試験において、主要評価項目である最終評価時の痺   
痛スコアは下表のとおりであり、プレガバリン300mg柑   

群及び600m好日群ではプラセポ群と比較して統計学的に   

有意な改善が認められた。  

痛スコア［0（痛みなし）から10（これ以上ない痛み）の11段  
階で評価され、スコアが大きいほど強い痛みを示す。］   
b）試験1及び4：投与群、施設及びCLcr層を因子、ベースライン  
の痔痛スコアを共変量とした共分散分析  
試験2及び3：投与群及び施設を因子、ベースラインの痔痛ス  
コアを共変量とした共分散分析   
c）クレアチニンクリアランス推定値（CIJr）によって、30＜CLニr≦  
60mL／minの被験者には300mg／日、＞60miJminの被験者には  
600mg／日が投与された。  

（2）外国長期投与試験  

帯状痛疹後神経痛患者を対象とした長期投与試験1（154  

例，最長312週投与）及び2（275例，最長172週投与）  
における痛みの強度の平均値は下表のとおりであった。  

a）0～1αトmmのVisual血alogScaleで値が大きいほど強い痛みを  

示す。  

3．食事の影■試験   
日本人健康成人を対象として絶食時および食後にプレガ   
バリンを150mg単回経口投与した時の浮動性めまいの発   

現率は、食後投与5．3％（1／19例）と比べ絶食時投与30．8％   

（12／39例）で高かった。   

【薬効薬理】  
1．鎮痛作用   
プレガバリンは、動物実験において急性侵害刺激に対する   
逃避行動は妨げず、末梢神経損傷による神経障害性痔痛を   
抑制するココ）。また、化学性、炎症性、組織損傷性に惹起さ   
れる自発痛、痛覚過敏モデルにおいても鎮痛作用を示す。  
24），ユ5） ○  

（1）悟性絞楯神経損傷（CCl）モデルにおける抗アロディ  
ニア＊作用23）  

プレガバリンは、ラットCCIモデルによる、静的およ  

び動的アロデイニアをともに抑制した。   

a）被験者が毎日記載する痛みの日誌から算出したl週間の平均痔   

痛スコア［0（痛みなし）から10（これ以上ない痛み）の11段   
階で評価され、スコアが大きいほど強い痛みを示す。］  

b）投与群及びCIJr層を因子、ベースラインの痔痛スコアを共変量   

とする共分散分析  
c）クレアチニンクl）アランス推定値（CLcr）によって、30＜Cレr≦   

60mU血nの被験者には300mg／日、＞60mU血nの被験者には   
600mg憎が投与された。  

（2）園内長期投与試験   

帯状痕疹後神経痛患者126例を対象とした長期投与試験   

（52週）における痛みの強度（0～100mのⅥs血Analog   

Scaleで値が大きいほど強い痛みを示す）の平均値は下表   

のとおりであった。  

a）0～100mmのVisualAnalogScaleで億が大きいほど   
強い痛みを示す。  



（2）脊髄神経結梨（SNL）モデルにおける抗アロディニア  

作用23）  

プレガバリンは、SNLモデルによりラットに発生させ  

た静的および動的アロデイニアを抑制した。  
（3）ホルマリンテストにおける自発痛に対する錦痛作用  
24）  

ラット足蹴へのホルマリン投与により発生する2相性  

の痔痛関連行動のうち、プレガバリンは中枢性感作が  

関与するとされる第2相を抑制した。  
＊通常では無害な触覚刺激に対し感じる痛みを接触性  

アロデイニアと呼び、静的（皮膚を軽く点状に圧す  

ることで生じる）および動的（皮膚への軽擦で生じ  

る）アロデイニアに分類される。  

2∴作用繊度   

プレガバリンは中枢神経系において電位依存性カルシウ   

ムチャネルの機能に対し補助的な役割をなすα2∂サブユ   

ニットと結合することによりカルシウム流入を抑制し、グ   
ルタミン酸等の神経伝達物質遊離を抑制することが示唆   
されている狐27）。   

【有効成分に関する理化学的知見】  
一般名：プレガバリン（Pregabalin）   

化学名：（3S）－3－（Aminomethyl）－5－methylhexanoicacid   

分子式：C8H17NO2  
分子土：159．23   

構造式：  

H3C 
／C。2H  

性状：プレガバリンは白色の粉末である。水にヤや溶けにく  
く、エタノール（99．5）に溶けにくい。   

【包  装】  
リリカカプセル25mg：30カプセル（PTP）  

リリカカプセル75mg 二100、700カプセル（PTP）  
リリカカプセル150mg：100カプセル（PTア）   
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