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医薬品インタビューフォーム利用の手引きの概要 ―日本病院薬剤師会― 
 

１．医薬品インタビューフォーム作成の経緯 

医療用医薬品の基本的な要約情報として、医療用医薬品添付文書(以下、添付文書)がある。

医療現場で医師・薬剤師等の医療従事者が日常業務に必要な医薬品の適正使用情報を活用する

際には、添付文書に記載された情報を裏付ける更に詳細な情報が必要な場合があり、製薬企業

の医薬情報担当者(以下、ＭＲ)等への情報の追加請求や質疑により情報を補完してきている。

この際に必要な情報を網羅的に入手するための項目リストとして医薬品インタビューフォー

ム(以下、ＩＦと略す)が誕生した。  

1988年に日本病院薬剤師会(以下、日病薬)学術第２小委員会がＩＦの位置付け、ＩＦ記載様式、

ＩＦ記載要領を策定し、その後1998年に日病薬学術第３小委員会が、2008年、2013年に日病薬医

薬情報委員会がＩＦ記載要領の改訂を行ってきた。  

ＩＦ記載要領2008以降、ＩＦはＰＤＦ等の電子的データとして提供することが原則となった。こ

れにより、添付文書の主要な改訂があった場合に改訂の根拠データを追加したＩＦが速やかに提

供されることとなった。最新版のＩＦは、医薬品医療機器総合機構(以下、ＰＭＤＡ)の医療用医

薬品情報検索のページ(http://www.pmda.go.jp/PmdaSearch/iyakuSearch/)にて公開されてい

る。日病薬では、2009年より新医薬品のＩＦの情報を検討する組織として｢インタビューフォー

ム検討会｣を設置し、個々のＩＦが添付文書を補完する適正使用情報として適切か審査・検討し

ている。  

2019年の添付文書記載要領の変更に合わせ、ＩＦ記載要領2018が公表され、今般｢医療用医薬

品の販売情報提供活動に関するガイドライン｣に関連する情報整備のため、その更新版を策定

した。 

  

２．ＩＦとは 

ＩＦは｢添付文書等の情報を補完し、医師・薬剤師等の医療従事者にとって日常業務に必要な、

医薬品の品質管理のための情報、処方設計のための情報、調剤のための情報、医薬品の適正使

用のための情報、薬学的な患者ケアのための情報等が集約された総合的な個別の医薬品解説書

として、日病薬が記載要領を策定し、薬剤師等のために当該医薬品の製造販売又は販売に携わ

る企業に作成及び提供を依頼している学術資料｣と位置付けられる。 

ＩＦに記載する項目配列は日病薬が策定したＩＦ記載要領に準拠し、一部の例外を除き承認の範

囲内の情報が記載される。ただし、製薬企業の機密等に関わるもの及び利用者自らが評価・判

断・提供すべき事項等はＩＦの記載事項とはならない。言い換えると、製薬企業から提供された

ＩＦは、利用者自らが評価・判断・臨床適用するとともに、必要な補完をするものという認識を

持つことを前提としている。 

ＩＦの提供は電子データを基本とし、製薬企業での製本は必須ではない。 

 

 

  



 

 

３．ＩＦの利用にあたって 

電子媒体のＩＦは、ＰＭＤＡの医療用医薬品情報検索のページに掲載場所が設定されている。 

製薬企業は｢医薬品インタビューフォーム作成の手引き｣に従ってＩＦを作成・提供するが、 

ＩＦの原点を踏まえ、医療現場に不足している情報やＩＦ作成時に記載し難い情報等については製

薬企業のＭＲ等へのインタビューにより利用者自らが内容を充実させ、ＩＦの利用性を高める必

要がある。また、随時改訂される使用上の注意等に関する事項に関しては、ＩＦが改訂されるま

での間は、製薬企業が提供する改訂内容を明らかにした文書等、あるいは各種の医薬品情報提

供サービス等により薬剤師等自らが整備するとともに、ＩＦの使用にあたっては、最新の添付文

書をＰＭＤＡの医薬品医療機器情報検索のページで確認する必要がある。  

なお、適正使用や安全性の確保の点から記載されている「Ⅴ．５． 臨床成績」や「XII． 参

考資料」、「XIII． 備考」に関する項目等は承認を受けていない情報が含まれることがあり、

その取り扱いには十分留意すべきである。 

 

４．利用に際しての留意点 

ＩＦを日常業務において欠かすことができない医薬品情報源として活用していただきたい。 

ＩＦは日病薬の要請を受けて、当該医薬品の製造販売又は販売に携わる企業が作成・提供する、

医薬品適正使用のための学術資料であるとの位置づけだが、記載・表現には薬機法の広告規則

や医療用医薬品の販売情報提供活動に関するガイドライン、製薬協コード・オブ・プラクティ

ス等の制約を一定程度受けざるを得ない。販売情報提供活動ガイドラインでは、未承認薬や承

認外の用法等に関する情報提供について、製薬企業が医療従事者からの求めに応じて行うこと

は差し支えないとされており、ＭＲ等へのインタビューや自らの文献調査などにより、利用者

自らがＩＦの内容を充実させるべきものであることを認識しておかなければならない。製薬企業

から得られる情報の科学的根拠を確認し、その客観性を見抜き、医療現場における適正使用を

確保することは薬剤師の本務であり、ＩＦを活用して日常業務を更に価値あるものにしていただ

きたい。 

                  (2020年４月改訂) 
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Ⅰ．概要に関する項目 

 

１．開発の経緯 ···········································································  

片頭痛の発生機序は明らかにされていないが、何らかの誘因でセロトニン(５-ＨＴ)が過剰に

放出された後、急激に代謝されるとともに血管の異常拡張が起こり拍動性頭痛が、また、血管

壁に浮腫や透過性の変化も出現することにより持続性頭痛が発現すると考えられている。 
５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体は脳血管に多く分布し、片頭痛の発生に関連があることから、片頭痛の治

療薬として５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体に選択的に作用する薬剤が開発されてきた。 

ゾーミッグ(一般名：ゾルミトリプタン)は、第一世代のトリプタン系５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作

動薬と比べて、経口投与における生物学的利用率が高く、中枢性の作用等が改善された第二世

代のトリプタン系５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬として、ウエルカム社(現グラクソ・スミスクライ

ン社、前グラクソ・ウエルカム社)で合成された。欧米においては、1996年にゼネカ社(現アス

トラゼネカ社)がグラクソ・ウエルカム社(現グラクソ・スミスクライン社)から開発を承継し、

1997年３月に英国で承認を受けて以降、2001年４月末現在世界72ヶ国以上で承認されている。

日本では､第Ⅰ相試験終了後にアストラゼネカ株式会社が開発を引き継いだ。その後、ＩＣＨの 
Ｅ-５ガイドラインに基づく「外国臨床データを受け入れる際に考慮すべき民族的要因について」

(1998年８月11日付医薬審第672号通知)に従って検討し、片頭痛の急性期治療において本薬の

民族的要因による影響は少ないと判断した。さらに、日本人と欧米人の薬物動態比較試験結果

をブリッジングの基礎データとした上で、日本で実施した第Ⅱ相用量反応試験をブリッジング

試験と位置付け、用量反応性、有効性及び安全性が欧米と日本の臨床試験で類似しており、ブ

リッジングが可能であると判断された。この結果をもって、欧米の承認時、及び承認後に実施

された臨床試験成績を日本に外挿し、本邦における本薬の評価に用い、2001年６月に承認され

た。 

 2018年６月20日にアストラゼネカ株式会社より承継し、2018年７月２日より沢井製薬株式会

社にて販売を開始した。 

 

 

２．製品の治療学的特性 ···································································  

１)片頭痛(前兆を伴う片頭痛又は前兆を伴わない片頭痛)患者の急性期の治療に用いる経口ト

リプタン系薬剤である(５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬)｡(Ⅴ．-２．参照) 

２)発作中、いつ服用しても有効である｡(Ⅶ．-４．参照) 

－頭痛発作後すぐに服用できなかった場合でも同様な有効性が期待でき、また食事の影

響を受けない。 

３)優れた頭痛改善効果をもつ｡(Ⅴ．-５．-4)参照) 

－経口投与における吸収が良好であり、服薬後１時間以内で効果の発現がある。また、

長期間にわたって繰り返し服用した場合にも、有効性が一定で優れており、安全性も

変化しない。 

４)日常生活の支障となる随伴症状を改善する｡(Ⅴ．-５．-4)参照) 

－片頭痛発作時の悪心・嘔吐、光過敏、音過敏などの各随伴症状を改善する。 
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５)副作用発現率は、国内の第Ⅱ相用量反応試験において26.5％(45/170)であり、主な副作用

は、悪心６例(3.5％)、知覚減退５例(2.9％)、傾眠５例(2.9％)、片頭痛の悪化5例(2.9％)

であった。また、欧米の第Ⅲ相用量検証試験においては42.0％(84/200)であり、主な副作

用は、絞扼感21例(10.5％)、悪心19例(9.5％)、めまい17例(8.5％)、異常感覚12例(6.0％)

であった［承認時］。 

普通錠及びＲＭ錠における使用成績調査の総症例数2,710例中、副作用が報告されたのは149

例(5.5％)であった。その主な副作用は悪心36件(1.3％)、倦怠感16件(0.6％)、動悸13件

(0.5％)、傾眠13件(0.5％)、浮動性めまい10件(0.4％)であった［再審査終了時］。 

重大な副作用（頻度不明）として、アナフィラキシーショック、アナフィラキシー、不整

脈、狭心症あるいは心筋梗塞を含む虚血性心疾患様症状、頻脈(ＷＰＷ症候群における)、薬

剤の使用過多による頭痛があり、類薬でてんかん様発作があらわれたとの報告がある。 

(Ⅷ．-８．参照) 

 

 

３．製品の製剤学的特性 ···································································  

該当資料なし 

 

 

４．適正使用に関して周知すべき特性 ························································  

適正使用に関する資材、最適使用ガイドライン等 有無 

ＲＭＰ 無 

追加のリスク最小化活動として作成されている資材 無 

最適使用推進ガイドライン 無 

保険適用上の留意事項通知 無 

(2021年12月時点) 

 

 

５．承認条件及び流通・使用上の制限事項 ···················································  

1)承認条件 

該当しない 

 

2)流通・使用上の制限事項 

該当しない 

 

 

６．ＲＭＰの概要 ··········································································  

該当しない 
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Ⅱ．名称に関する項目 

 

１．販売名 ···············································································  

1)和名 

ゾーミッグ®錠2.5mg 

 

2)洋名 

Ｚｏｍｉｇ® Ｔａｂｌｅｔｓ 

 

3)名称の由来 

ｚｏ-：ｚｏｌｍｉｔｒｉｐｔａｎ 

-ｍｉｇ：ｍｉｇｒａｉｎｅ 

 

 

２．一般名 ···············································································  

1)和名(命名法) 

ゾルミトリプタン( ＪＡＮ) 

 

2)洋名(命名法) 

ｚｏｌｍｉｔｒｉｐｔａｎ( ＪＡＮ) 

 

3)ステム(stem) 

-ｔｒｉｐｔａｎ：セロトニン(５-ＨＴ１)受容体作動薬、スマトリプタン誘導体 

 

 

３．構造式又は示性式 ·····································································  

 

 

 

 

 

 

 

４．分子式及び分子量 ·····································································  

分子式：Ｃ１６Ｈ２１Ｎ３Ｏ２ 

分子量：287.36 

 

 

５．化学名(命名法)又は本質 ·······························································  

(Ｓ)-４-({３-[２-(Ｄｉｍｅｔｈｙｌａｍｉｎｏ)ｅｔｈｙｌ]-１Ｈ-ｉｎｄｏｌ-５-ｙｌ｝ｍｅｔｈｙｌ)-２-ｏｘａｚｏｌｉｄｉｎｏｎｅ 

(ＩＵＰＡＣ) 
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６．慣用名、別名、略号、記号番号 ···························································  

治験番号  311Ｃ90 
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Ⅲ．有効成分に関する項目 

 

１．物理化学的性質 ·······································································  

1)外観・性状 

白色の粉末 

 

2)溶解性 

メタノールに溶けやすく、エタノール(99.5)にやや溶けやすく、アセトニトリルに溶けにくく、

水に極めて溶けにくい。 

 

3)吸湿性 

25℃ 90％ＲＨ無包装の条件下で８日間保存した時、吸湿性は認めなかった。 

 

4)融点(分解点)、沸点、凝固点 

融点：136～140℃(分解) 

 

5)酸塩基解離定数 

ｐＫａ：9.51(0.15mol/L塩化カリウム溶液，25℃) 

 

6)分配係数 

0.07(１-オクタノール/ｐＨ７緩衝液） 

 

7)その他の主な示性値 

旋光度〔α〕20
Ｄ ：－5.1° 

一種の光学異性体の存在を確認。 

 

 

２．有効成分の各種条件下における安定性 ····················································  

試験 保存条件 保存期間 包装形態 結果 

長期保存試験 25℃60％ＲＨ 36ヵ月 ポリエチレン製袋(密閉) 変化なし 

加速試験 40℃75％ＲＨ ６ヵ月 ポリエチレン製袋(密閉) 変化なし 

 

 

３．有効成分の確認試験法、定量法 ··························································  

＜確認試験法＞ 

赤外吸収スペクトル測定法(臭化カリウム錠剤法) 

＜定量法＞ 

液体クロマトグラフィー 
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Ⅳ．製剤に関する項目 

 

１．剤形 ·················································································  

1)剤形の区別 

フィルムコーティング錠 

 

2)製剤の外観及び性状 

品 名 
表 

(直径mm) 

裏 

(重量mg) 

側面 

(厚さmm) 
性 状 

ゾーミッグ錠2.5mg 

 

 

 

 

微黄色 

約7.5 約125 約2.8 

 

3)識別コード  

ＺＯＭＩＧ2.5 

 

4)製剤の物性 

該当資料なし 

 

5)その他 

該当しない 

 

 

２．製剤の組成 ···········································································  

1)有効成分(活性成分)の含量及び添加剤 

有効成分 

[１錠中] 
ゾルミトリプタン 2.5mg 

添加剤 
酸化チタン、三二酸化鉄、ステアリン酸Ｍｇ、セルロース、デンプングリコー

ル酸Ｎａ、ヒプロメロース、マクロゴール400、マクロゴール6000、無水乳糖 

 

2)電解質等の濃度 

該当資料なし 

 

3)熱量 

該当資料なし 

 

 

３．添付溶解液の組成及び容量 ·····························································  

該当しない 
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４．力価 ·················································································  

該当しない 

 

 

５．混入する可能性のある夾雑物 ····························································  

 化学名 構造式 由 来 

Ｎ-酸化体 

(Ｓ)-Ｎ,Ｎ-ｄｉｍｅｔｈｙｌ-２-{５-[(２

-ｏｘｏ-４-ｏｘａｚｏｌｉｄｉｎｙｌ)ｍｅｔｈｙｌ]-

１Ｈ-ｉｎｄｏｌ-３-ｙｌ}ｅｔｈｙｌａｍｉｎｅ 

Ｎ-ｏｘｉｄｅ 

 
分解生成物 
代謝物 

 

 

６．製剤の各種条件下における安定性 ························································  

測定項目：性状、水分、硬度、溶出試験、定量、分解生成物 

試験 保存条件 
保存 
期間 包装形態 結       果 

長期保存 

試験 

25℃ 

60％ＲＨ 
60ヵ月 ＰＴＰ包装 ほとんど変化を認めなかった。 

加速試験 
40℃ 

75％ＲＨ 
６ヵ月 ＰＴＰ包装 ほとんど変化を認めなかった。 

苛 

 

酷 

 

試 

 

験 

温度 60℃ ６ヵ月 

無色 

ガラスシャーレ 

(開放) 

含量の低下(約３％)および類縁物質

が増加した以外は、ほとんど変化を認

めなかった。 

湿度 
40℃ 

75％ＲＨ 
６ヵ月 

無色 

ガラスシャーレ 

(開放) 

外観の変化(錠剤の膨らみ)、水分の増

加、硬度の低下(5.6→4.0Kp)、含量の

低下(約３％)および類縁物質の増加

が認められた。その他の項目について

は、ほとんど変化を認めなかった。 

光 

白色蛍光 

ランフﾟ 

近紫外線蛍光 

ランフﾟ 

11日＊ 

無色 

ガラスシャーレ 

(開放) 

ほとんど変化を認めなかった。 

ＰＴＰ包装 ほとんど変化を認めなかった。 

＊130万lx･hrおよび900Ｗ･h/m2照射 

 

 

７．調製法及び溶解後の安定性 ·····························································  

該当しない 

 

 

８．他剤との配合変化(物理化学的変化) ······················································  

該当資料なし 

 

 

 

 H
N

H

NHO

O

N
CH3

CH3
O-

+
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９．溶出性 ···············································································  

(方法)日局溶出試験第２法(パドル法)により試験を行う。 
条件：回転数   50rpm 

試験液   0.1mol/L塩酸試験液 

(結果)15分間の溶出率は、100％であった。 
 
 

10．容器・包装 ··········································································  

1)注意が必要な容器・包装、外観が特殊な容器・包装に関する情報  

該当資料なし 

 

2)包装 

22. 包装 

20錠[10錠(ＰＴＰ)×２] 

 

3)予備容量  

該当しない 

 

4)容器の材質 

ＰＴＰ：[ＰＴＰシート]ポリ塩化ビニルフィルム、アルミニウム箔 

 

 

11．別途提供される資材類 ·································································  

該当しない 

 

 

12．その他 ···············································································  

該当資料なし 
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Ⅴ．治療に関する項目 

 

本剤の臨床試験については、下記左の国際頭痛学会の片頭痛診断基準(1988年 初版)に従って実施した。 

＜参考＞ 

【1988 年 初版注 1）】                       【2004 年 第２版(ＩＣＨＤ-Ⅱ)注 2）】  

国際頭痛学会による片頭痛診断基準         国際頭痛学会による片頭痛診断基準 

前兆を伴わない片頭痛 

A 次の B～D を満足する発作が 5回以上ある。 

B 頭痛発作が 4～72時間持続する。 

C 次のうち、少なくとも 2項目を満たす。 

1. 片側性頭痛 

2. 拍動性頭痛 

3. 中等～強度の強み(日常生活が妨げられる) 

4. 階段の昇降など日常的な動作により頭痛が

増悪する。 

D 発作中、次のうち 1 項目を満たす。 

1.悪心及び/あるいは嘔吐 

2.光過敏及び音過敏 

E 次のうち 1 項目を満たす。 

1. 病歴及び身体・神経所見より器質性疾患を否定

しうる。 

2. 病歴及び/あるいは、身体及び/あるいは神

経所見より器質性疾患が疑われても検査に

より否定できる。  

3. 器質性疾患が存在しても、経過より片頭痛

との関係が否定できる。 

 1.1 前兆のない片頭痛 

A. B～Dを満たす頭痛発作が 5回以上ある 

B. 頭痛の持続時間は 4～72 時間(未治療もしくは治

療が無効の場合) 

C. 頭痛は以下の特徴の少なくとも 2項目を満たす 

1. 片側性 

2. 拍動性 

3. 中等度～重度の頭痛 

4. 日常的な動作(歩行や階段昇降などの)により頭

痛が増悪する、あるいは頭痛のために日常的な

動作を避ける 

D. 頭痛発作中に少なくとも以下の 1項目を満たす 

1. 悪心または嘔吐(あるいはその両方) 

2. 光過敏および音過敏 

E. その他の疾患によらない 

1.2 前兆のある片頭痛 

A. Bを満たす頭痛が 2 回以上ある 

B. 片頭痛の前兆がサブフォーム 1.2.1～1.2.6 のい

ずれかの診断基準項目 Bおよび Cを満たす 

1.2.1 典型的前兆に片頭痛を伴うもの 

A. B～Dを満たす頭痛が 2回以上ある 

B. 少なくとも以下の 1 項目を満たす前兆がある

が、運動麻痺(脱力)は伴わない 

1.陽性徴候(例えばきらきらした光・点・線)およ

び・または陰性徴候(視覚消失)を含む完全可逆

性の視覚症状 

2.陽性徴候(チクチク感)および・または陰性徴候

(感覚鈍麻)を含む完全可逆性の感覚症状 

3.完全可逆性の失語性言語障害 

C. 少なくとも以下の 2項目を満たす 

1.同名性の視覚症状または片側性の感覚症状(あ

るいはその両方) 

2.少なくとも 1 つの前兆は 5 分以上かけて徐々に

進展するかおよび・または異なる複数の前兆が

引き続き 5分以上かけて進展する 

3.それぞれの前兆の持続時間は5分以上60分以内 

D. 1.1「前兆のない片頭痛」の診断基準 B～D を満

たす頭痛が、前兆の出現中もしくは前兆後 60

分以内に生じる 

E. その他の疾患によらない 

1.2.2 典型的前兆に非片頭痛様の頭痛を伴うもの 

下記を除き 1.2.1と同じ 

D. 1.1「前兆のない片頭痛」の B～D を満たさない

頭痛が、前兆の出現中もしくは前兆後 60分以内

に生じる 

C. その他の疾患によらない 

1.2.3～1.2.6の診断基準については省略した 

前兆を伴う片頭痛 

A 次の B を満足する発作が 2 回以上ある。 

B 次の 4 項目のうち、3項目を満たす。 

1. 一過性の前兆があり、脳皮質あるいは脳幹

の局所神経症状と考えられる。 

2. 前兆は 4 分以上にわたり進展し、2種類以上

の前兆が連続して生じてもよい。 

3. 前兆は 60 分以上持続することはない。2 種

類以上の前兆の組合わされるときは、その

分持続時間が延長する。 

4. 頭痛は前兆後 60分以内に生ずる｡(前兆より

以前あるいは同時でもよい) 

C 次のうち 1項目を満たす。 

1. 病歴及び身体・神経所見より器質性疾患を否定

しうる。 

2. 病歴及び/あるいは、身体及び/あるいは神

経所見より器質性疾患が疑われても検査に

より否定できる。 

3. 器質性疾患が存在しても、経過より片頭痛

との関係が否定できる。 
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国際頭痛学会による片頭痛の分類                 国際頭痛学会による片頭痛の分類   

1.1 前兆を伴わない片頭痛  1.1 前兆のない片頭痛 

1.2 前兆を伴う片頭痛 

1.2.1 典型的前兆を伴う片頭痛 

1.2.2 前兆遷延型片頭痛 

1.2.3 家族性片麻痺性片頭痛 

1.2.4 脳底型片頭痛 

1.2.5 前兆のみで頭痛を伴わないもの 

1.2.6 突発性の前兆を伴う片頭痛 

1.2 前兆のある片頭痛 

1.2.1 典型的前兆に片頭痛を伴うもの 

1.2.2 典型的前兆に非片頭痛様の頭痛を伴うもの 

1.2.3 典型的前兆のみで頭痛を伴わないもの 

1.2.4 家族性片麻痺性片頭痛 

1.2.5 孤発性片麻痺性片頭痛 

1.2.6 脳底型片頭痛 

1.3 眼筋麻痺性片頭痛 1.3 小児周期性症候群(片頭痛に移行することが多い

もの) 

1.3.1 周期性嘔吐症 

1.3.2 腹部片頭痛 

1.3.3 小児良性発作性めまい 

1.4 網膜片頭痛 

1.5  小児周期性症候群(片頭痛との関連が示唆され

るもの) 

1.5.1 小児良性発作性めまい 

1.5.2 小児交代性片麻痺 1.4 網膜片頭痛 

1.5 片頭痛の合併症 

1.5.1 慢性片頭痛 

1.5.2 片頭痛発作重積 

1.5.3 遷延性前兆で脳梗塞を伴わないもの 

1.5.4 片頭痛性脳梗塞 

1.5.5 片頭痛により誘発される痙攣 

1.6 片頭痛の合併症 

1.6.1 片頭痛発作重積 

1.6.2 片頭痛による脳梗塞 

1.7 上記分類に属さない片頭痛 

注１)Ｉｎｔｅｒｎａｔｉｏｎａｌ Ｈｅａｄａｃｈｅ Ｓｏｃｉｅｔｙ：Ｃｅｐｈａｌａｌｇｉａ，

8(Ｓｕｐｐｌ7),9,12-17,19-73,75-92(1988) 

注２)国際頭痛分類 第 2 版(ＩＣＨＤ-II)：日本頭痛学会

(新国際分類普及委員会)・厚生労働科学研究(慢性

頭痛の診療ガイドラインに関する研究班)共訳 

1.6 片頭痛の疑い 

1.6.1 前兆のない片頭痛の疑い 

1.6.2 前兆のある片頭痛の疑い 

1.6.5 慢性片頭痛の疑い 

 

 

 

１．効能又は効果 ·········································································  

4. 効能又は効果 

片頭痛 

 

 

２．効能又は効果に関連する注意 ····························································  

5. 効能又は効果に関連する注意 

5.1 本剤は、国際頭痛学会による片頭痛診断基準により、｢前兆のない片頭痛｣あるいは｢前

兆のある片頭痛｣と診断が確定された場合にのみ使用すること。特に次のような患者は、

クモ膜下出血等の脳血管障害や他の原因による頭痛の可能性があるので、本剤投与前に

問診、診察、検査を十分に行い、頭痛の原因を確認してから投与すること１）。 

5.1.1 今までに片頭痛と診断が確定したことのない患者 

5.1.2 片頭痛と診断されたことはあるが、片頭痛に通常みられる症状や経過とは異なった

頭痛及び随伴症状のある患者 

5.2 家族性片麻痺性片頭痛、孤発性片麻痺性片頭痛、脳底型片頭痛あるいは眼筋麻痺性片

頭痛の患者には投与しないこと。 

(解説) 
5.1 本剤の臨床試験は、国際頭痛学会の片頭痛診断基準(1988年 初版)により｢前兆を伴う片

頭痛｣あるいは｢前兆を伴わない片頭痛｣と診断された患者を対象として実施した。これら以

外の頭痛に対する本剤の有用性は確立してない。特に次のような患者は、クモ膜下出血等

の脳血管障害や他の原因による頭痛の可能性があるので注意が必要である。 
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5.1.1)今までに片頭痛と診断が確定したことのない患者：片頭痛は慢性頭痛の一つで、初発

時の受診はまれであるため、通常、過去に片頭痛を思わせる頭痛が５回以上あった場合(前

兆を伴う片頭痛では２回以上)に診断をつけるべきとされている。 
5.1.2)片頭痛と診断されたことはあるが、片頭痛に通常見られる症状や経過とは異なった頭

痛及び随伴症状のある患者：以下に示す所見は、脳血管障害やその他の器質性疾患が原因

で、診断や治療が遅れると生命予後に影響することも少なくない危険な頭痛を疑わせる所

見である。 
危険な頭痛を疑わせる所見                                                           
1)今までに経験したことのない激しい頭痛 
2)突然に始まった頭痛 
3)痛みの程度は軽いが、明らかな他覚的神経症状を伴っている頭痛 
4)数ヶ月以内の頭部外傷の既往がある頭痛 
5)見当識障害や意識障害がある頭痛 
6)朝起床時から起床後にかけての頭痛 
7)頭を揺すると増悪する頭痛 
8)うっ血乳頭を認める頭痛 
9)硝子体出血を伴っている頭痛 

10)髄膜刺激症状(頚部硬直、Ｋｅｒｎｉｇ兆候、Ｂｒｕｄｚｉｎｓｋｉ兆候)を認める頭痛 

外国で報告された５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬を投与した患者における脳血管障害の症例の

多くは、脳血管障害に伴う頭痛を片頭痛であると誤って判断していた可能性があると考え

られており、また、脳室内腫瘍の10％が片頭痛と診断されていたことが報告されている。

脳血管障害のある患者に本剤を投与した場合、本剤の脳動脈収縮作用や血圧上昇により症

状を悪化させる可能性があるので、本剤投与前に頭痛の起こり方や経過等について詳細な

問診を行い、器質性疾患等が疑われる場合はＭＲＩやＣＴスキャン等の適切な検査を行い､診

断を確定する必要がある。 

5.2 家族性片麻痺性片頭痛、孤発性片麻痺性片頭痛、脳底型片頭痛、眼筋麻痺性片頭痛は、

脳血管障害等の中枢神経疾患の除外診断が困難な病型の片頭痛で、特殊型片頭痛と呼ばれ

ている。  

片麻痺性片頭痛の神経症状の出現には血管の攣縮による虚血が、脳底型片頭痛の発現には

脳底動脈灌流域の虚血が関与していると考えられている。また、眼筋麻痺性片頭痛につい

ても、虚血性病態が考えられており、これらの病型に対しては血管収縮作用を有する薬剤

の使用は避けるべきとされている。このため、本剤の臨床試験では、これらの特殊型片頭

痛の既往のある患者を対象患者から除外した。特殊型片頭痛患者に対する本剤の使用経験

はなく、有用性は確立していない。 

 

 

３．用法及び用量 ·········································································  

1)用法及び用量の解説 

6. 用法及び用量 

通常、成人にはゾルミトリプタンとして１回2.5mgを片頭痛の頭痛発現時に経口投与す

る。 

なお、効果が不十分な場合には、追加投与をすることができるが、前回の投与から２時

間以上あけること。 

また、2.5mgの経口投与で効果が不十分であった場合には、次回片頭痛発現時から５mgを

経口投与することができる。 

ただし、１日の総投与量を10mg以内とすること。 
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2)用法及び用量の設定経緯・根拠 

該当資料なし 

 

 

４．用法及び用量に関連する注意 ····························································  

7. 用法及び用量に関連する注意 

7.1 本剤は片頭痛の頭痛発現時に限り使用し、予防的に使用しないこと。 

7.2 本剤投与により全く効果が認められない場合は、その発作に対して追加投与をしない

こと。このような場合は、再検査の上、頭痛の原因を確認すること。 

7.3 重度肝機能障害患者では、１日の総投与量を５mg以内とするなど慎重に投与すること。

[9.3.1、16.6.2参照] 

7.4 ＣＹＰ１Ａ２阻害剤と併用する場合は、本剤の１日の総投与量を５mg以内とするなど慎重

に投与すること｡[10.2参照] 

(解説) 

7.1 本剤は｢発作時治療薬｣であり、発作の予防効果は認められていない。従って、本剤は片頭

痛の頭痛発現時に限り使用し、予防的には使用しないこと。 

7.2 本剤は、脳血管障害等の器質的疾患に起因する頭痛や片頭痛以外の機能性頭痛には効果が

認められていない。本剤の投与が有効でない場合は、このような片頭痛以外の頭痛の可能性

が考えられるので、再検査の上、頭痛の原因を確認すること。 

7.3 Ⅷ．-６．-3)参照 

7.4 Ⅷ．-７．-2)参照 

 

 

５．臨床成績 ·············································································  

ゾルミトリプタン製剤の臨床試験成績が以下のとおり報告されている。 

 

1)臨床データパッケージ 

該当しない 

 

2)臨床薬理試験 

＜国内試験＞(第Ⅰ相試験) 

健康成人男子12症例を対象とし、単回投与漸増試験(プラセボ､１､2.5､５及び10mg投与注))２)

及び反復投与試験(プラセボ､2.5､５及び10mg注)、１日３回２日間投与)３)を実施した結果、単

回投与及び反復投与とも自覚症状、他覚所見、バイタルサイン、ＥＣＧ、及び臨床検査におい

て、良好な忍容性が示された。 

 

注)本剤の承認されている用法・用量は、｢通常、成人にはゾルミトリプタンとして１回2.5mgを

片頭痛の頭痛発現時に経口投与する。なお、効果が不十分な場合には、追加投与をすること

ができるが、前回の投与から２時間以上あけること。また、2.5mgの経口投与で効果が不十分

であった場合には、次回片頭痛発現時から５mgを経口投与することができる。ただし、１日

の総投与量を10mg以内とすること｡｣である。 
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＜外国試験＞(第Ⅰ相試験) 

健康成人男子12症例を対象とし、単回投与漸増試験(プラセボ､１､３､６､12、25及び50mg投

与注))４)及び健康成人男女12症例を対象とし、反復投与試験(プラセボ、５及び10mg投与注))５)

を実施した結果、５及び10mg反復投与及び、単回投与試験１～25mgまで、良好な忍容性が確

認された。50mg単回投与では、ほとんどの被験者に鎮静(傾眠・無力症)がみられ、外来での

片頭痛治療としては不適切な用量と考えられた。 

＜国内及び外国試験(直接比較)＞ 

日本人健康成人男女(各15例)及び白人健康成人男女(各15例)に、ゾルミトリプタン2.5mgを

単回投与して直接比較した結果、日本人と白人の男女で安全性プロファイルに類似した結果

が得られ、日本人と白人間での薬物動態も類似していたことが示された６)。 

 

3)用量反応探索試験 

＜国内試験＞(第Ⅱ相用量反応試験：ブリッジング試験)７) 

片頭痛患者に対する本剤１mg、2.5 mg及び５mg注)経口服用時の有効性、安全性及び用量反応

性をプラセボ対照二重盲検比較臨床試験(有効性解析対象総症例数202例)で検討した結果、

2.5mg及び５mgの有効性が推察され、2.5mgとプラセボとの比較の結果から、2.5mgが有効性

を期待できる最小用量であることが示唆された。また、安全性では重篤な有害事象の発現は

なく、従来より欧米の臨床試験及び臨床使用で報告されたものと一致し、日本人に特有のも

のはなかった。 

以上の結果、有効性と安全性のバランスから、2.5mgが通常の臨床推奨用量として適するこ

とが示された。また、５mgでも忍容性は良く、患者の中には５mgの服用によって、さらなる

効果が期待できる患者のいることが示された。 

＜外国試験＞(初期の第Ⅱ相用量反応試験) 

17.1.2 外国第Ⅱ相用量反応試験 

(1)片頭痛患者を対象としたプラセボ対照二重盲検比較臨床試験(有効性解析対象総症例数

840例)において、ゾルミトリプタン5～15mg注１)の単回投与で忍容性がみられた。 

５mg又は10mgの用量における副作用は60.9％(260/427)に認められ、主な副作用は、異

常感覚51例(11.9％)、無力症45例(10.5％)、めまい40例(9.4％)、傾眠38例(8.9％)であ

った８)。 

注１)本邦における1日の承認総投与量は10mg以内である。 

 

片頭痛患者を対象とした無作為化プラセボ対照二重盲検比較臨床試験(有効性解析対象例数

999症例)において、ゾルミトリプタンの１、2.5、５又は10mg注)を単回服用し、片頭痛の症状

が持続又は再発した場合には本剤の追加服用を可能とした結果、2.5～10mgの用量範囲で用

量の増加による頭痛改善率の向上は緩やかであり、有害事象の発現率は10mgまで用量の増加

に伴って増加した。よって、有効性と安全性のバランスから2.5mgが通常臨床推奨用量とし

て適切であると考えられた。2.5mgは、片頭痛の随伴症状である光過敏、音過敏、悪心等の

軽減にも有効であり、頭痛の再発及び持続を抑制した９）。 

 

注)本剤の承認されている用法・用量は、｢通常、成人にはゾルミトリプタンとして１回2.5mgを

片頭痛の頭痛発現時に経口投与する。なお、効果が不十分な場合には、追加投与をすること

ができるが、前回の投与から２時間以上あけること。また、2.5mgの経口投与で効果が不十分

であった場合には、次回片頭痛発現時から５mgを経口投与することができる。ただし、１日

の総投与量を10mg以内とすること｡｣である。 



Ⅴ．治療に関する項目 

- 14 - 

4)検証的試験 

(1)有効性検証試験 

本剤については、欧米臨床データを日本へ外挿する妥当性を確認し、ブリッジング評価をおこ

なっているため、外国の臨床成績についても以下に示した。 

 

＜外国試験＞(第Ⅲ相用量検証試験) 

17.1.3 外国第Ⅲ相用量検証試験 

片頭痛患者を対象としたプラセボ対照二重盲検比較臨床試験(有効性解析対象総症例数

270例)において、ゾルミトリプタン2.5mg服用２時間後の頭痛改善率は62％(110/178)で

あった。 

また、随伴症状(悪心、音過敏、光過敏)についても発現例数の低下がみられた10)。 

副作用は42.0％(84/200)に認められ、主な副作用は、絞扼感21例(10.5％)、悪心19例

(9.5％)、めまい17例(8.5％)、異常感覚12例(6.0％)であった11)。 

また、本剤服用における頭痛改善率、有害事象の種類及び発現頻度も日本及び欧米の第Ⅱ相

用量反応試験と類似していた。以上より、片頭痛患者に対し、本剤2.5mgが通常の臨床推奨

用量として適していることが確認された。 

＜国内試験＞(第Ⅱ相用量反応試験：ブリッジング試験) 

17.1.1 国内第Ⅱ相用量反応試験 

片頭痛患者を対象としたプラセボ対照二重盲検比較臨床試験(有効性解析対象総症例数

202例)における初回服用２時間後の頭痛改善率(頭痛の程度が｢重度｣または｢中等度｣か

ら、｢軽度｣または｢なし｣に軽減した症例の割合)は次のとおりであった７)。 

 プラセボ １mg 2.5mg ５mg 

初回服用２時間後の頭痛改善率 

(改善例数/評価対象例数) 

37.5％ 

(18/48) 

53.3％ 

(24/45) 

55.6％ 

(30/54) 

65.4％ 

(34/52) 

副作用は26.5％(45/170)に認められ、主な副作用は、悪心６例(3.5％)、知覚減退５例

(2.9％)、傾眠５例(2.9％)、片頭痛の悪化５例(2.9％)であった７）。 

＜外国試験＞(第Ⅱ相用量反応試験) 

17.1.2 外国第Ⅱ相用量反応試験 

(2)片頭痛患者を対象としたプラセボ対照二重盲検比較臨床試験(有効性解析対象総症例数

999例)において、初回及び追加(頭痛の持続又は再発時)服用２時間後の頭痛改善率は下

表のとおりであった。 

また、2.5mg以上の用量においては服用１時間後から良好な頭痛改善を示した(初回服用

１時間後の頭痛改善率：44～51％)９)。 

副作用は47.7％(478/1002)に認められ、主な副作用は、めまい102例(10.2％)、異常感

覚87例(8.7％)、傾眠73例(7.3％)、悪心62例(6.2％)であった12)。 

 プラセボ １mg 2.5mg ５mg 

初回服用２時間後の頭痛改善率 

(改善例数/評価対象例数) 

34％ 

(41/121) 

53％ 

(66/125) 

65％ 

(169/260) 

67％ 

(163/245) 

追加服用２時間後の頭痛改善率 

(改善例数/２回目服用例数) 

35％ 

(68/195) 

52％ 

(11/21) 

49％ 

(19/39) 

45％ 

(15/33) 
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上記国内及び外国両試験の服用２時間後の頭痛改善率から求めた用量反応曲線は、下図の通り

極めて類似した。 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

図 服用２時間後の頭痛改善率(服用前の頭痛の程度に対して調整した推定値) 

 

(2)安全性試験 

＜外国試験＞非盲検下における長期間の複数回発作に対する安全性試験 

17.1.4 外国第Ⅲ相試験(長期間の複数回発作に対する安全性試験) 

発作発現あるいは再発・持続時に患者が選択した用量(１回2.5mg又は５mg｡24時間以内の

総投与量は15mg注１)以内｡)の服用を最大12カ月にわたり繰り返した(解析対象総症例数

2,499例)。その結果、いずれの用量の組合せにおいても頭痛の改善を示した(服用２時間

後の頭痛改善率：84.1～96.5％)13)。長期間にわたる反復使用に伴った有害事象の発現率

の増加はみられず、また、有害事象の種類や質の変化はみられなかった14)。 

副作用は48.6％(1215/2499)に認められ、主な副作用は、無力症266例(10.6％)、悪心208

例(8.3％)、異常感覚189例(7.6％)、めまい176例(7.0％)であった11)。 

注１)本邦における１日の承認総投与量は10mg以内である。 

 

5)患者・病態別試験 

＜外国試験＞ 

高齢者 

高齢者及び非高齢者にゾルミトリプタン５､10､15mg注)を単回経口投与し、薬物動態、忍容性

を比較した結果、片頭痛発作時の治療薬として高齢者に使用する場合でも、投与量を調節す

る必要はないと判断された15)｡(Ⅶ．-10．参照) 

肝機能障害患者 

中等度肝機能障害患者、重度肝機能障害患者及び健康成人にゾルミトリプタン10mg注)を単回

経口投与し薬物動態を比較した結果、肝機能障害患者においてゾルミトリプタンのＣｍａｘ及

びＡＵＣ0-∞に増加が認められたことから、重度肝機能障害患者に本剤を投与する場合、１日

の総投与量を５mg以内にするなど、用量を調節する必要があると判断された16)｡(Ⅶ．-10．参

照) 

＊中等度又は重度肝機能障害患者への本剤の投与は、慎重投与である。(Ⅷ．-６．-3)参照) 

 

注)本剤の承認されている用法・用量は、｢通常、成人にはゾルミトリプタンとして１回2.5mgを

片頭痛の頭痛発現時に経口投与する。なお、効果が不十分な場合には、追加投与をすること

ができるが、前回の投与から２時間以上あけること。また、2.5mgの経口投与で効果が不十分

であった場合には、次回片頭痛発現時から５mgを経口投与することができる。ただし、１日

の総投与量を10mg以内とすること｡｣である。 
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腎機能障害患者 

透析を必要としない重度腎機能障害患者(クレアチニンクリアランス：40mL/min以下)及び健

康成人にゾルミトリプタン10mg注)を単回経口投与し、薬物動態を比較した結果、ゾルミトリ

プタン及び活性代謝物Ｎ-脱メチル体の血漿中濃度に影響を与えなかった。また、良好な忍容

性がみられ、特に投与量を調節する必要はないと判断された17)｡(Ⅶ．-10．参照) 

高血圧患者 

軽度から中等度の高血圧患者及び正常血圧の健康成人に、ゾルミトリプタン５、10、20mg注)

を単回経口投与し、安全性、薬物動態、薬力学的作用を検討した。その結果、ＡＵＣ0-∞は高

血圧患者が健康被検者の約1.5倍高値であったが、本剤の個体間変動(４倍以上)から判断し、

臨床上の有効性や安全性に影響する差ではないと考えられた。また、収縮期血圧及び拡張期

血圧は用量依存的に上昇し、心拍数には影響を及ぼさなかった。これらの血圧の変動は臨床

上問題となる程度ではなかった18)。 

＊高血圧症患者への本剤の投与については、コントロールされていない高血圧症患者へは禁

忌、コントロールされている高血圧症患者へは慎重投与である。 

(Ⅷ．-２．及びⅧ．-６．-1)参照) 

 

注)本剤の承認されている用法・用量は、｢通常、成人にはゾルミトリプタンとして１回2.5mgを

片頭痛の頭痛発現時に経口投与する。なお、効果が不十分な場合には、追加投与をすること

ができるが、前回の投与から２時間以上あけること。また、2.5mgの経口投与で効果が不十分

であった場合には、次回片頭痛発現時から５mgを経口投与することができる。ただし、１日

の総投与量を10mg以内とすること｡｣である。 

 

 

6)治療的使用 

(1)使用成績調査(一般使用成績調査、特定使用成績調査、使用成績比較調査)、製造販売後データ

ベース調査、製造販売後臨床試験の内容 

該当資料なし 

 

(2)承認条件として実施予定の内容又は実施した調査・試験の概要 

該当しない 

 

7)その他 

17.1.5 外国におけるその他の臨床試験 

(1)片頭痛の早期治療効果を検討した試験において、ゾルミトリプタン2.5mg又は５mgの初

回服用後45分で有意な頭痛改善を示した19)。 

(2)ＭＩＤＡＳ質問票(Ｍｉｇｒａｉｎｅ Ｄｉｓａｂｉｌｉｔｙ Ａｓｓｅｓｓｍｅｎｔ：片頭痛による日常生活への支障の

程度の判定20))によって服用前の片頭痛による日常生活への支障の程度を判定し、その判

定に基づき本剤又は他剤(アスピリン/メトクロプラミド併用)による治療を割り付けた

結果、優れた頭痛改善及び片頭痛による日常生活への支障の持続時間の短縮を示した21)。 
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Ⅵ．薬効薬理に関する項目 

 

１．薬理学的に関連ある化合物又は化合物群 ··················································  

セロトニン５-ＨＴ１受容体刺激作用：コハク酸スマトリプタン、臭化水素酸エレトリプタン、

安息香酸リザトリプタン、ナラトリプタン塩酸塩22) 

注意：関連のある化合物の効能・効果等は、最新の添付文書を参照すること。 

 

 

２．薬理作用 ·············································································  

ゾルミトリプタンの薬理作用について以下のとおり報告されている。 

 

1)作用部位・作用機序 

片頭痛の発生機序については様々な仮説があり、確固たるものはまだ明らかにはなっていな

い。しかし、片頭痛発作時には脳血流が変化している現象が認められており、本現象には、セ

ロトニン(５-ＨＴ)および三叉神経が関わっていると考えられている。 

５-ＨＴが何らかの誘因で血漿中に過剰放出されて血管が収縮し、その後急激に５-ＨＴ血漿中

濃度が減少し、その跳ね返り現象として血管(特に頭蓋内血管の動静脈吻合[ＡＶＡ])が拡張する

ことで拍動性頭痛が生じる。さらに、血管透過性の亢進、血漿蛋白成分の漏出による発痛物質

等の産生で頭痛が増強されるとともに、血管壁の浮腫で炎症が生じ持続性頭痛が現れるとする

説(血管説)がある。 

また、頭蓋内の痛覚を司る三叉神経の刺激により様々な反応が惹起されるが、三叉神経の刺

激が逆向性(遠心性)に伝わることで、三叉神経が支配する血管周囲に血管作働性神経ペプチド

(カルシトニン遺伝子関連ペプチド：ＣＧＲＰ､およびサブスタンスＰ)などが遊離し、神経因性の

炎症が生じる一方、順行性の伝達は脳幹(三叉神経核)に至った後、さらに高位中枢に情報が伝

達され、これが嘔気、嘔吐、自律神経症状および疼痛感覚を発生させるとする説(三叉神経血

管説)がある。 

ゾルミトリプタンは、脳血管およびその近傍に多く分布し片頭痛に関連があるとされる 

５-ＨＴ１Ｂ及び５-ＨＴ１Ｄ受容体に対して高い親和性を示す５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬である23)。

本薬は、(ａ)頭蓋内血管(主にＡＶＡ)に対する収縮作用、(ｂ)血管作働性神経ペプチド遊離およ

び血漿蛋白漏出に対する抑制作用、(ｃ)中枢神経活動に対する抑制作用を有しており、これら

の作用が単独、もしくは総合的に現れて片頭痛発作時の諸症状の改善効果を表すことが示唆さ

れている。 

また、代謝産物であるＮ-脱メチル体も同様に、ヒト５-ＨＴ１Ｂ及び５-ＨＴ１Ｄ受容体に対して

高い親和性を示した。ゾルミトリプタンをヒトに単回経口投与したとき、Ｎ-脱メチル体の血漿

中濃度は未変化体の約半分であり、Ｎ-脱メチル体も片頭痛改善効果に寄与していると思われる。 
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ゾルミトリプタンの想定作用機序(末梢性および中枢性の二重作用) 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

１)５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体親和性(ｉｎ ｖｉｔｒｏ) 

ヒト受容体を発現させたＣＨＯ(チャイニーズハムスター卵巣)細胞、ならびにウサギ、ラット

およびモルモット由来の組織切片を用いた試験により、ゾルミトリプタンおよび活性代謝物

のＮ-脱メチル体の各受容体に対する親和性を検討した。ゾルミトリプタンは、５-ＨＴ１Ｂ及

び５-ＨＴ１Ｄ受容体に対して高い親和性を示した23)。また、代謝物であるＮ-脱メチル体は、ゾ

ルミトリプタンの２～7.9倍の５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体親和性を示した24)。 

ゾルミトリプタンの各種受容体への親和性 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

２)頭蓋内血管(主に動静脈吻合)の収縮作用(ネコ) 

麻酔下ネコにゾルミトリプタン10～1000μg/kgを静脈内投与し、心機能(全身血圧および心

拍数)を測定しつつ、頭蓋内動静脈吻合(ＡＶＡ)、大脳外血管および大脳内血管(共にＡＶＡを

含まない)の血流量を測定し、算出した血管コンダクタンス＊を検討したとき、ゾルミトリプ

タンは、血圧、心拍数へ影響を及ぼさない用量で、頭蓋内ＡＶＡの血管コンダクタンスを選択

的かつ用量依存的に低下させた(およそ60～92％の低下)25)。 
＊血管コンダクタンス(血管抵抗の逆数)：血流量/平均血圧 

pI50 または pKB 
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麻酔下ネコの頭蓋内血管コンダクタンスに対する作用(平均±標準誤差、ｎ=５) 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

３)三叉神経刺激反応に対する作用[神経因性炎症反応の抑制] 

三叉神経を刺激すると、神経終末より各種の神経伝達物質が遊離される。なかでも、血管作

働性神経ペプチド(カルシトニン遺伝子関連ペプチド：ＣＧＲＰ、およびサブスタンスＰ)は、

神経因性炎症反応を惹起し、血管拡張、血漿蛋白漏出、肥満細胞の脱顆粒などを生じさせる。 

一方、中枢性に促進される血管作動性小腸ペプチド(ＶＩＰ)も血管拡張作用を有する。従って、

これらの神経ペプチドの遊離を抑制し、血漿蛋白漏出を抑制することで、脳血管拡張を阻止

することができ、さらには血管拡張に伴う神経因性炎症を抑制できると考えられる。 

三叉神経節電気刺激に誘発される生理反応に対するゾルミトリプタンの影響を以下に示す。 

①神経因性血管作動性神経ペプチド遊離抑制(ネコ) 

麻酔下ネコにおいて、ゾルミトリプタンを静脈内投与し、三叉神経電気刺激により誘発さ

れた血管作働性神経ペプチド(ＣＧＲＰ、ＶＩＰ)、および鎮痛作用の観点から内因性オピオイ

ドペプチドのβ-エンドルフィンを測定した結果、ＣＧＲＰ及びＶＩＰ遊離促進を有意に抑制し

た。β-エンドルフィンの遊離量の変化は認められなかった26)。 

麻酔下ネコにおける三叉神経電気刺激により誘発される神経ペプチド遊離促進に対する 

ゾルミトリプタン(30及び100μg/kg、ｉｖ)の作用(平均±標準誤差、ｎ=５) 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

ゾルミトリプタン (μg/kg,ｉｖ) 

＋ ゾルミトリプタン 

＊p＜0.01 

 mean±SE（ｎ=5) 
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②神経因性血漿蛋白漏出に対する作用(モルモット) 

麻酔下モルモットに対し、ゾルミトリプタン３～100μg/kgを静脈内投与後、三叉神経節

への電気刺激により誘発された血漿蛋白の漏出量を測定したとき、ゾルミトリプタン 

10μg/kg以上の用量で有意な抑制作用を示した27)。 

麻酔下モルモットにおける三叉神経節電気刺激により誘発される血漿蛋白漏出に対する 

ゾルミトリプタンの作用(平均±標準誤差、ｎ=４～７) 

(三叉神経非刺激側に対する電気刺激側の漏出の割合) 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

４)中枢神経活動の抑制 

ゾルミトリプタンは、ネコの中枢神経に特異的結合部位を有し、静脈内投与によって当該部

位に到達することができる(ｉｎ ｖｉｔｒｏ、ｅｘ ｖｉｖｏ)28)。 

ネコの脳幹及び脊髄へのゾルミトリプタンの結合 

 結合量(fmol/mg) 

ｉｎ ｖｉｔｒｏ(ｎ=４) ｅｘ ｖｉｖｏ(ｎ=２) 

(20nmol/Lａ) (40μg/kg、ivａ) 

脳幹   

三叉神経尾状核 53±９ 21±６ 

弧束核 47±７ 18±６ 

脊髄   

Ｃ１後角表相部 47±７ 18±５ 

Ｃ２後角表相部 50±６ 19±５ 

Ｃ２前角灰白質 10±３ ０ 

Ｃ２前白質 ９±３ ０ 

平均±標準誤差 

ａ：ゾルミトリプタンの濃度(ｉｎ ｖｉｔｒｏ)または投与量(ｅｘ ｖｉｖｏ) 

Ｃ１：第一頚髄、Ｃ２：第二頚髄 

  

ゾルミトリプタン (μg/kg) 
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また、麻酔下ネコへの静脈内投与(30、100μg/kg)によって、上矢状静脈洞の電気刺激によ

る第二頚髄の電位変化を有意に抑制した29)。 

麻酔下ネコにおける上矢状静脈洞刺激に誘発される第二頚髄の電位変化に対する 

ゾルミトリプタン(ｉｖ)の作用(平均±標準誤差、ｎ=４～９) 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

2)薬効を裏付ける試験成績 

片頭痛の病態に不明な点が多いことや、頭痛という客観性の乏しい症状のために、片頭痛薬の

薬効を満足に評価できる有効な片頭痛動物モデルは現在のところ存在しない。したがって、実

施された試験はすべて｢作用機序｣を検討する試験に該当し、｢薬効を裏付ける試験成績｣は得ら

れていない。 

 

3)作用発現時間・持続時間 

該当資料なし 

 

ゾルミトリプタン 
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Ⅶ．薬物動態に関する項目 

 

ゾルミトリプタン製剤の薬物動態について以下のとおり報告されている。 

 

１．血中濃度の推移 ·······································································  

1)治療上有効な血中濃度 

該当資料なし 

 

2)臨床試験で確認された血中濃度 

16.1.1 単回投与 

(1)日本人における成績 

日本人健康成人30名(男女各15名)にゾルミトリプタン2.5mgを単回経口投与したときの未

変化体及び活性代謝物(Ｎ-脱メチル体)の血漿中濃度推移及び薬物動態パラメータを以下

に示す６)。 

ゾルミトリプタンのＡＵＣ及びＣｍａｘは、女性が男性より約50％高値を示した30)。 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

単回投与時の血漿中薬物濃度の推移(幾何平均値±標準偏差、ｎ=30：女性15、男性15) 

 

薬物動態パラメータ(ｎ=30：女性15、男性15) 

 
Ｃｍａｘ注１) 

(ng/mL) 

ＡＵＣ0-∞
注１) 

(ng･hr/mL) 

Ｔｍａｘ注２) 

(hr) 

ｔ1/2注３) 

(hr) 

未変化体 
5.23 

(3.64～7.50) 

24.98 

(17.22～36.24) 

3.00 

(1.00～5.00) 

2.40 

(0.30) 

Ｎ-脱メチル体 
3.51 

(2.78～4.44) 

18.72 

(14.93～23.49) 

3.00 

(1.50～5.00) 

2.35 

(0.45) 

注１)幾何平均(幾何平均－標準偏差～幾何平均＋標準偏差) 

注２)中央値(範囲) 

注３)平均(標準偏差) 

 

(2)外国人における成績 

欧米人健康成人に単回経口投与したとき、速やかに吸収され、吸収率は高かった(64％以

上)31)。投与後１時間以内に最高血漿中濃度(Ｃｍａｘ)の約3/4に達し、その後４～６時間血

漿中濃度が維持された。未変化体及びＮ-脱メチル体は、ゾルミトリプタン2.5～10mgの用

量範囲で用量依存のＡＵＣ及びＣｍａｘを示した32)。絶対生物学的利用率は約40％であり、ま

た、初回通過効果を受ける33)。 
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16.1.2 反復投与 

健康成人男子９名にゾルミトリプタン2.5mgを初回投与量として１日３回(５時間間隔で

服用)２日間反復経口投与し、10mgまで漸次増量したとき、反復投与による薬物動態に与

える影響はみられなかった34）。 

[参考：性別の影響] 

健康成人男女にゾルミトリプタンを2.5mg単回経口投与した時の血漿中未変化体のＡＵＣ及び

Ｃｍａｘは、女性が男性より約50％高値を示したが、血漿中濃度の個体間変動が被験者全体で

は４倍以上であり、性差の程度より大きかった。 

日本人男性に対する日本人女性のＣｍａｘ及びＡＵＣの割合[平均値] 

 男性 女性 
割合(％) 

(女性/男性) 

ＡＵＣ0-∞ (ng･hr/mL) 19.41 (ｎ=15) 32.15 (ｎ=15) 166 

Ｃｍａｘ (ng/mL)  4.42 (ｎ=15)  6.18 (ｎ=15) 141 

 

3)中毒域 

該当資料なし 

 

4)食事・併用薬の影響 

16.7 薬物相互作用 

16.7.1 モクロベミド 

少数(12例)の健康人において、本剤とモクロベミド(Ａ型ＭＡＯ阻害剤；本邦未承認)を併

用したとき、未変化体のＡＵＣ及びＣｍａｘが各々26％及び23％、Ｎ-脱メチル体のＡＵＣ及び

Ｃｍａｘが各々213％及び154％増加した35)(外国人でのデータ)｡[2.7、10.1参照] 

16.7.2 その他の薬剤 

少数(12～18例：試験毎に異なる)の健康人において、エルゴタミン酒石酸塩とカフェイ

ンの合剤36)、ジヒドロエルゴタミン35)、プロプラノロール37)、アセトアミノフェン38)、メ

トクロプラミド38)、リファンピシン39)、セレギリン(Ｂ型ＭＡＯ阻害剤)35)、フルオキセチ

ン(選択的セロトニン再取り込み阻害剤；本邦未承認)40)、ピゾチフェン(５-ＨＴ拮抗剤；

本邦未承認)35)と本剤を併用したとき、臨床上留意すべき相互作用は示唆されていない(外

国人でのデータ)。 

Ⅶ．-４．及びⅧ．-７．参照 

[参考：外国人データ] 

①エルゴタミン、エルゴタミン誘導体含有製剤 

健康成人(男女各６人)を対象に、酒石酸エルゴタミン(２mg)と無水カフェイン(200mg)の合

剤と、本剤20mg注)を単回併用投与したとき、本剤単独投与時と比較して未変化体のＡＵＣ及び

Ｃｍａｘは約15％減少し、活性代謝物も同様の結果が得られた36)。 

また、健康成人(男女各６人)を対象に、メシル酸ジヒドロエルゴタミン５mg(２回/日)を10

日間投与し、11日目の午前投与時に本剤10mgを単回併用投与したとき、本剤単独投与と比較

して未変化体および活性代謝物の薬物動態に差はなかった35)。 

＊エルゴタミン、エルゴタミン誘導体含有製剤と本剤の併用投与は、禁忌である。 

(｢Ⅷ．-２．禁忌内容とその理由｣｢Ⅷ．-７．-1)併用禁忌とその理由｣の項参照) 
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②ＭＡＯ阻害剤35) 

健康成人(男女各６人)を対象に、Ａ型モノアミン酸化酵素阻害剤(Ａ型ＭＡＯ阻害剤)であるモ

クロベミド(本邦未承認)150mg(２回/日)を７日間投与し、13回目の投与時に本剤10mg注)を単

回投与したとき、本剤単回投与時と比較して、未変化体のＡＵＣ及びＣｍａｘが各々26％及び

23％、活性代謝物であるＮ-脱メチル体のＡＵＣ及びＣｍａｘが各々213％及び154％増加した。 

また、Ｂ型モノアミン酸化酵素阻害剤(Ｂ型ＭＡＯ阻害剤)であるセレギリン10mg(１回/日)を

７日間投与し、７回目に本剤10mg注)を単回併用投与したとき、未変化体および活性代謝物の

薬物動態に臨床上留意すべき影響は認められなかった。 

＊ＭＡＯ阻害剤と本剤の併用投与は、禁忌である。 

(｢Ⅷ．-２．禁忌内容とその理由｣｢Ⅷ．-７．-1)併用禁忌とその理由｣の項参照) 

 

③シメチジン39)   

健康成人(男女各８人)を対象に、シメチジン400mg(３回/日)を２日間投与し、５回目の投与

時に本剤５mg注)を単回併用投与したとき、本剤単独投与時と比較して、未変化体のＡＵＣは

48％増加し、ｔ1/2は4.99時間から7.19時間に延長した。また、活性代謝物のＡＵＣは105％増加

し、ｔ1/2は3.81時間から8.0時間に延長した。 

＊シメチジン(ＣＹＰ１Ａ２を阻害する薬剤)と本剤は、併用注意である。 

(｢Ⅷ．-７．-2)併用注意とその理由｣の項参照) 

 

④フルオキセチン(選択的セロトニン再取り込み阻害剤；ＳＳＲＩ、本邦未承認)40) 

健康成人男女(解析対象16例)にフルオキセチン20mg注)を１回/日で28日間連続投与し、最終投

与時に絶食状態で本剤10mg注)を単回併用投与したとき、未変化体および活性代謝物の薬物動

態は本剤単独投与時と同様であった。 

＊選択的セロトニン再取り込み阻害剤と本剤は、併用注意である。 

(｢Ⅷ．-７．-2)併用注意とその理由｣の項参照) 

 

⑤少数の健康成人において、プロプラノロール37)､アセトアミノフェン38)､メトクロプラミド38)､

リファンピシン39)､ピゾチフェン(５-ＨＴ拮抗剤；本邦未承認)35)と本剤を併用したとき、未変

化体および活性代謝物の体内動態に臨床上問題となるような影響は認められなかった。 

 

注)本剤の承認されている用法・用量は、｢通常、成人にはゾルミトリプタンとして１回2.5mgを

片頭痛の頭痛発現時に経口投与する。なお、効果が不十分な場合には、追加投与をすること

ができるが、前回の投与から２時間以上あけること。また、2.5mgの経口投与で効果が不十分

であった場合には、次回片頭痛発現時から５mgを経口投与することができる。ただし、１日

の総投与量を10mg以内とすること｡｣である。 

 

 

２．薬物速度論的パラメータ ·································································  

1)解析方法 

該当資料なし 

 

2)吸収速度定数 

該当資料なし 
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3)消失速度定数 

該当資料なし 

 

4)クリアランス 

[参考：外国人データ] 

血漿クリアランス 約10mL/min/kg(静脈内投与) 

 

5)分布容積 

[参考：外国人データ] 

2.4L/kg(静脈内投与) 

 

6)その他 

該当資料なし 

 

 

３．母集団(ポピュレーション)解析 ···························································  

1)解析方法 

該当資料なし 

 

2)パラメータ変動要因 

該当資料なし 

 

 

４．吸収 ·················································································  

16.2.1 食事の影響 

食後投与では空腹時と比べ未変化体のＣｍａｘ及びＡＵＣが各々13％及び16％低下したが、

Ｎ-脱メチル体では変化がなく、食事による臨床使用上の影響は受けなかった41)(外国人で

のデータ)。 

吸収部位：<参考> 小腸全体(ラット) 

吸 収 率：[参考：外国人データ] 

欧米人健康成人に単回経口投与した時の吸収率 64％以上。 

 

 

５．分布 ·················································································  

1)血液－脳関門通過性 

<参考>ラットに放射能標識した14Ｃ-ゾルミトリプタンを10mg/kgの用量で単回経口投与したと

きの中枢への移行性を検討したところ、投与後２～４時間で血漿中、脳内において最高

濃度に到達したことから、ゾルミトリプタン及びその代謝物は脳に移行することが示さ

れた。脳内放射能の約1/3はゾルミトリプタンであった。薬理学的に活性なＮ-脱メチル

体は脳内に検出されなかった。 
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2)血液－胎盤関門通過性 

<参考>妊娠動物(ラット及びウサギ)において､14Ｃ-ゾルミトリプタンを経口投与した時の組織

中放射能を調べた結果、ゾルミトリプタン及びその代謝物の胎盤・胎児移行が認められ

た。 

 

3)乳汁への移行性 

<参考>授乳中の雌ラットに放射能標識した14Ｃ-ゾルミトリプタンを10mg/kgの用量で単回経口

投与したところ、投与後１時間における乳汁中総放射能濃度は血漿中総放射能濃度と同

様であり、ゾルミトリプタン及びその代謝物は血漿中から乳汁中に移行することが示さ

れた。投与後４時間では乳汁中総放射能濃度は血漿中総放射能濃度の4.3倍高値を示し

た。その後、乳汁中総放射能濃度は減少し、投与後24時間での乳汁中総放射能濃度は最

高濃度の約1/8であった。 

 

4)髄液への移行性 

該当資料なし 

 

5)その他の組織への移行性 

血球への移行[参考：外国人データ] 

欧米健康成人に14Ｃ-ゾルミトリプタンを単回経口投与した時、血球への移行が認められたが、

ゾルミトリプタン及び代謝物は主に血漿中に存在することが示された。 

 

6)血漿蛋白結合率 

16.3.1 蛋白結合 

ヒト血漿蛋白に対する結合率は、10～1000ng/mLの範囲でほぼ一定で約20％であった 

(ｉｎ ｖｉｔｒｏ)42）。 
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６．代謝 ·················································································  

1)代謝部位及び代謝経路 

16.4 代謝 

本剤は主に肝臓でＣＹＰ１Ａ２及びＡ型モノアミン酸化酵素(ＭＡＯ)により代謝され尿中及び糞

中に排泄される。主代謝物はＮ-脱メチル体、Ｎ-酸化体、インドール酢酸体(血漿中及び尿中

の主代謝物)の３種である31)(外国人でのデータ)｡[10.参照] 

 

ゾルミトリプタンの推定代謝経路 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

(ａ：関与する酵素系が未同定) 

 

2)代謝に関与する酵素(ＣＹＰ等)の分子種、寄与率 

ゾルミトリプタンは、主にＣＹＰ１Ａ２により代謝される。 

 

3)初回通過効果の有無及びその割合 

本剤は初回通過効果を受ける。 

<参考>14Ｃ-ゾルミトリプタンで小腸血管潅流法を用いたｅｘ ｖｉｖｏ試験により検討した結果、ラッ

ト腸管における初回通過効果は本薬の主要な消失経路ではないと考えられた。 

 

4)代謝物の活性の有無及び活性比、存在比率 

代謝物であるＮ-脱メチル体は、薬理活性(５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動作用)を有する。  

動物モデルでは、ゾルミトリプタンの２～7.9倍の受容体親和性を示す。   
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[参考：外国人データ] 

欧米健康成人に14Ｃ-ゾルミトリプタンを25mg注)単回経口投与したとき、ゾルミトリプタン、

Ｎ-脱メチル体(活性代謝物)、Ｎ-酸化体及びインドール酢酸体のＡＵＣの割合は以下の通りで

あった。 

薬物動態 

パラメータ 
未変化体 Ｎ-脱メチル体 Ｎ-酸化体 インドール酢酸体 

ＡＵＣ0-∞ 20.6％ 13.9％ 11.3％ 40.1％ 

 

 

７．排泄 ·················································································  

16.5 排泄 

ゾルミトリプタン25mgを単回経口投与したとき、投与量の60％以上が主にインドール酢酸体

として尿中に排泄され、約30％が主に未変化体として糞中に排泄される31)(外国人でのデー

タ)｡ 

[参考：外国人データ] 

単回経口投与したとき、60％以上が尿中(主排泄物は代謝物であるインドール酢酸体)に、約

30％が糞便中(ほとんど未変化体)に排泄される。 

欧米健康成人に標識14Ｃ-ゾルミトリプタンを25mg注)単回経口投与したときの累積尿糞中排泄

率は、以下の通りであった。 

尿糞中放射能のゾルミトリプタンならびに代謝物組成(投与量に対する割合(％)) 

試料 
採取期間 

（hr） 
総放射能 未変化体 ｲﾝﾄﾞｰﾙ酢酸体 Ｎ-脱ﾒﾁﾙ体 Ｎ-酸化体 

他の 

代謝物 

尿 0～48 63.34 10.15 30.25 4.18 8.85 8.56 

糞ａ) 24～48 24.92 21.56 3.36 ＮＤ ＮＤ ＮＤ 

糞ｂ) 48～72 9.52 8.36 1.16 ＮＤ ＮＤ ＮＤ 

ＮＤ：検出されず、ａ：ｎ=３(全て男性)、ｂ：ｎ=１(男性) 

 

注)本剤の承認されている用法・用量は、｢通常、成人にはゾルミトリプタンとして１回2.5mgを

片頭痛の頭痛発現時に経口投与する。なお、効果が不十分な場合には、追加投与をすること

ができるが、前回の投与から２時間以上あけること。また、2.5mgの経口投与で効果が不十分

であった場合には、次回片頭痛発現時から５mgを経口投与することができる。ただし、１日

の総投与量を10mg以内とすること｡｣である。 

 

 

８．トランスポーターに関する情報 ····························································  

該当資料なし 

 

 

９．透析等による除去率 ····································································  

該当資料なし 
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10．特定の背景を有する患者 ·······························································  

16.6.1 腎機能障害患者 

腎機能障害患者にゾルミトリプタン10mgを単回経口投与したとき、Ｎ-脱メチル体のＡＵＣは

健康人と比べて約35％高値であったが、未変化体及びＮ-脱メチル体のＣｍａｘは健康人と差は

ほとんどみられなかった。また、腎機能障害患者における未変化体及びＮ-脱メチル体のｔ1/2
は、健康人に比べ約１時間の延長がみられた。これらの薬物動態パラメータは健康人で認め

られる範囲である17)(外国人でのデータ)｡ 

16.6.2 肝機能障害患者 

ゾルミトリプタン10mgを単回経口投与したとき、健康人に比べて、中等度肝機能障害患者で

は未変化体のＡＵＣ及びＣｍａｘが各々94％及び50％増加し、重度肝機能障害患者では各々

226％及び47％増加した。Ｎ-脱メチル体については、中等度肝機能障害患者ではＡＵＣ及び 

Ｃｍａｘが各々33％及び44％、重度肝機能障害患者では各々82％及び90％低下した。 

未変化体のｔ1/2は健康人に比べて、中等度肝機能障害患者で57％、重度肝機能障害患者で

157％延長した。Ｎ-脱メチル体のｔ1/2は健康人に比べて、中等度肝機能障害患者で32％、重度

肝機能障害患者で37％延長した16)(外国人でのデータ)｡[7.3、9.3.1参照] 

16.6.3 高齢者 

高齢者と非高齢者の血漿中濃度は類似している。 

 [参考：外国人データ] 

高齢者(65歳以上)と非高齢者(18～40歳)に、ゾルミトリプタン５、10、15mg注)を単回空腹時

経口投与し比較したとき、未変化体ならびにＮ-脱メチル体のＡＵＣ0-∞及びＣｍａｘに統計的に

有意差は認められなかった15)。  

 

注)本剤の承認されている用法・用量は、｢通常、成人にはゾルミトリプタンとして１回2.5mgを

片頭痛の頭痛発現時に経口投与する。なお、効果が不十分な場合には、追加投与をすること

ができるが、前回の投与から２時間以上あけること。また、2.5mgの経口投与で効果が不十分

であった場合には、次回片頭痛発現時から５mgを経口投与することができる。ただし、１日

の総投与量を10mg以内とすること｡｣である。 

 

 

11．その他 ···············································································  

該当資料なし 
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Ⅷ．安全性(使用上の注意等)に関する項目 

 

１．警告内容とその理由 ····································································  

設定されていない 

 

 

２．禁忌内容とその理由 ····································································  

2. 禁忌(次の患者には投与しないこと) 

2.1 本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者 

2.2 心筋梗塞の既往歴のある患者、虚血性心疾患又はその症状・兆候のある患者、異型狭

心症(冠動脈攣縮)のある患者[不整脈、狭心症、心筋梗塞を含む重篤な虚血性心疾患様

症状があらわれることがある｡] 

2.3 脳血管障害や一過性脳虚血性発作の既往のある患者[脳血管障害や一過性脳虚血性発

作があらわれることがある｡] 

2.4 末梢血管障害を有する患者[症状を悪化させる可能性が考えられる｡] 

2.5 コントロールされていない高血圧症の患者[一過性の血圧上昇を引きおこすことがあ

る｡] 

2.6 エルゴタミン、エルゴタミン誘導体含有製剤、あるいは他の５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬

を投与中の患者[10.1参照] 

2.7 モノアミン酸化酵素阻害剤(ＭＡＯ阻害剤)を投与中、あるいは投与中止２週間以内の患

者[10.1、16.7.1参照] 

(解説) 

2.1 国内臨床試験(承認時)では、本剤による過敏症状の発現は認められていないが、外国でア

ナフィラキシーショック、アナフィラキシー、蕁麻疹、血管浮腫等の過敏症状が報告されて

いる。本剤の投与で何らかの過敏症状を起こした既往のある患者においては、本剤の投与に

より過敏症状が発現する可能性が高いと考えられるので、問診の結果、本剤の成分に対する

過敏症の既往歴が判明した場合には、本剤を投与しないこと。 

2.2 ５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬共通の注意事項として設定した。 

外国で不整脈、狭心症、心筋梗塞を含む重篤な虚血性心疾患様症状が報告されており、その

多くが心血管系疾患の既往を有していた。心筋梗塞の既往歴のある患者、虚血性心疾患又は

その症状・兆候のある患者、異型狭心症のある患者においては、本剤の投与により重篤な虚

血性心疾患様症状があらわれる可能性がある。 

なお、本剤は摘出ヒト正常冠動脈に対する用量依存的な収縮作用が認められているが、その

発現濃度はヒトでの最高血漿中濃度の16～31倍で、通常の臨床使用では正常冠動脈に対する

影響は少ないことが示唆されている。 

2.3 ５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬共通の注意事項として設定した。 

国内臨床試験(承認時)では、本剤による脳血管障害の発現は認められていないが、外国で５

-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬による脳出血、クモ膜下出血、脳卒中等の脳血管障害が報告されて

いる。その多くは原疾患として脳血管障害があった可能性があると考えられており、また、

片頭痛自体が脳卒中等の脳血管障害のリスクファクターであることが指摘されていること

等から、薬剤との関連性については明らかではない。しかしながら、脳血管障害や一過性脳

虚血性発作の既往のある患者では、本剤の脳動脈収縮作用により脳血管障害があらわれる可

能性があるので、本剤を投与しないこと。 
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2.4 ５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬共通の注意事項として設定した。 

国内外の臨床試験および前臨床試験では、本剤が脳動脈や冠動脈以外の末梢血管を収縮させ、

重大な副作用を起こす可能性は示唆されていない。しかしながら､外国で５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体

作動薬による末梢血管虚血、腹痛や血性下痢を伴う結腸虚血の発現が報告されており、末梢

血管障害を有する患者に本剤を投与した場合、症状を悪化させる可能性が考えられる。 

2.5 ５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬共通の注意事項として設定した。 

国内臨床試験(承認時)では、プラセボを含めたいずれの服用群においても、脈拍数、収縮期

血圧及び拡張期血圧の変動に有意差は認められなかった。また、外国人の高血圧患者及び正

常血圧の被験者(健康被験者)を対象とした試験で、臨床上問題となる変化は認められなかっ

た(Ⅴ．-５．-5)の項参照)。しかしながら、降圧剤等でコントロールできない高血圧患者で

は、本剤の血管収縮作用により血圧がさらに上昇する可能性があるため、本剤を投与しない

こと。 

2.6 Ⅷ．-７．-1)の項の解説を参照。 

2.7 Ⅷ．-７．-1)の項の解説を参照。 

 

 

３．効能又は効果に関連する注意とその理由 ··················································  

Ⅴ．-２．参照 

 

 

４．用法及び用量に関連する注意とその理由 ··················································  

Ⅴ．-４．参照 

 

 

５．重要な基本的注意とその理由 ····························································  

8. 重要な基本的注意 

8.1 心血管系の疾患が認められない患者においても、重篤な心疾患が極めてまれに発生す

ることがある。このような場合は以後の投与を中止し、適切な処置を行うこと。 

8.2 本剤を含むトリプタン系薬剤により、頭痛が悪化することがあるので、頭痛の改善を

認めない場合には、｢薬剤の使用過多による頭痛｣１)の可能性を考慮し、投与を中止する

など、適切な処置を行うこと｡[11.1.4参照] 

8.3 片頭痛あるいは本剤投与により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操作に従事させないよう十分注意すること。 

(解説) 

8.1 ５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬共通の注意事項として設定した。 

外国で報告されている本剤による不整脈、狭心症あるいは心筋梗塞を含む重篤な虚血性心疾

患様症状の症例の多くは、心血管系疾患の既往を有していた。そのため、心筋梗塞の既往歴

のある患者、虚血性心疾患又はその症状・兆候のある患者、異型狭心症(冠動脈攣縮)のある

患者には、本剤は投与禁忌である。心血管系疾患が認められない患者においても、重篤な心

疾患が極めてまれに報告されているので、このような場合は以後の投与を中止し、適切な処

置を行うこと。 
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8.2 海外の添付文書に｢薬物の使用過多による頭痛｣に関する記載があること、国内で本剤を含

むトリプタン製剤における当該症例が集積されたこと及び使用実態状況等を踏まえて、当局

において安全対策の必要性が検討された。その結果、トリプタン系薬剤共通の注意喚起が必

要と判断されたため厚生労働省医薬・生活衛生局医薬安全対策課長通知に基づき設定した

(2019年６月)｡ 

8.3 片頭痛発作の回復過程において眠気を催すことがある。また、承認時までの国内臨床試験

において傾眠が５例(2.9％)報告されているので、本剤投与中は自動車の運転等危険を伴う

機械の操作は避けるよう注意すること。 

 

 

６．特定の背景を有する患者に関する注意 ····················································  

1)合併症・既往歴等のある患者 

9.1.1 虚血性心疾患の可能性のある患者 

例えば、以下のような患者では不整脈、狭心症、心筋梗塞を含む重篤な虚血性心疾患様

症状があらわれるおそれがある｡[11.1.2参照] 

・虚血性心疾患を疑わせる重篤な不整脈のある患者 

・閉経後の女性 

・40歳以上の男性 

・冠動脈疾患の危険因子を有する患者 

9.1.2 ウォルフ・パーキンソン・ホワイト症候群(ＷＰＷ症候群)又は他の心臓副伝導路と関

連した不整脈のある患者 

[11.1.3参照] 

9.1.3 脳血管障害の可能性のある患者 

脳血管障害があらわれるおそれがある。 

9.1.4 てんかんあるいは痙攣を起こしやすい器質的脳疾患のある患者 

てんかん様発作が発現したとの報告がある｡[11.1.5参照] 

9.1.5 コントロールされている高血圧症患者 

一過性の血圧上昇や末梢血管抵抗の上昇が少数の患者でみられたとの報告がある。 

(解説) 

9.1.1 ５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬共通の注意事項として設定した。 

外国で本剤による不整脈、狭心症あるいは心筋梗塞を含む重篤な虚血性心疾患様症状の発現

が報告されている。一般的に、ほとんどの虚血性心疾患は心臓に血液を送る冠動脈における

アテローム動脈硬化症を原因としており、主要な危険因子としては高血圧症、高脂血症、喫

煙、糖尿病、肥満、男性、若年性アテローム動脈硬化症の家族歴などがあり、運動不足およ

び加齢は危険因子として推定されている。また、アテローム動脈硬化症の臨床症状の発現率

は閉経後の女性で増加している。 

虚血性心疾患の可能性のある患者に本剤を投与した場合、重篤な虚血性心疾患様症状があら

われるおそれがあるので慎重に投与すること｡(Ⅷ．-２．の項の解説を参照) 

9.1.2 外国の臨床試験において、ウォルフ・パーキンソン・ホワイト症候群(ＷＰＷ症候群)の

既往歴のある患者で、重篤な発作性頻脈が１例発現した(承認時)ことから、国内の臨床試験

を含め以降の臨床試験ではＷＰＷ症候群の既往歴がある患者を対象から除外した。ＷＰＷ症候

群等の副伝導路と関連する不整脈のある患者に本剤を投与した場合、症状を悪化させるおそ

れがあるので、観察を十分行う等慎重に投与すること。 
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9.1.3 ５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬共通の注意事項として設定した。 

薬剤との関連性は明らかではないが、外国で５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬による脳出血、クモ

膜下出血、脳卒中等の脳血管障害の発現が報告されている。喫煙、高血圧症等の脳血管障害

のリスクファクターを有する患者等、脳血管障害の可能性のある患者では、本剤の脳動脈収

縮作用により脳血管障害があらわれるおそれがあるので慎重に投与すること｡(Ⅷ．-２．の

項の解説を参照) 

9.1.4 他の５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬(スマトリプタン)によるてんかん様発作の発現が報告さ

れているので、てんかんあるいは痙攣を起こしやすい器質的脳疾患のある患者には慎重に投

与すること。 

9.1.5 コントロールされていない高血圧症患者では、本剤の血管収縮作用により血圧がさらに

上昇する可能性があるため、本剤は投与禁忌である。コントロールされている高血圧症患者

においても、他の５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬(スマトリプタン)による、一過性の血圧上昇や

末梢血管抵抗の上昇が報告されているので、慎重に投与すること｡(Ⅷ．-２．の項の解説を

参照) 

 

2)腎機能障害患者 

設定されていない 

 

3)肝機能障害患者 

9.3.1 中等度又は重度肝機能障害患者 

血中濃度が上昇するおそれがある｡[7.3、16.6.2参照] 

(解説) 

本剤は主に肝代謝によって全身循環から消失する。外国人肝機能障害患者における薬物動態学

的試験で、ＡＵＣ及びＣｍａｘが未変化体で増加、活性代謝物(Ｎ-脱メチル体)で減少し、ｔ1/2が未

変化体、活性代謝物とも延長した(Ⅶ．-10．の項を参照)ことから、慎重に投与する必要があ

る。特に重度肝機能障害患者に本剤を投与する場合は、１日の総投与量を５mg以内とするなど、

用量を調節する必要があると判断し、外国の添付文書を参考に設定した。 

 

4)生殖能を有する者 

設定されていない 

 

5)妊婦 

9.5 妊婦 

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。 

(解説） 

ウサギ及びラットを用いた器官形成期投与試験では、胎児の器官形成に対する影響は認められ

ていないが、妊娠ウサギ及びラットを用いた胎盤、胎児移行性試験において、ゾルミトリプタ

ンおよび代謝物の胎盤・胎児移行性が確認された。妊娠中の女性に対する使用経験は少なく安

全性は確立していない。 
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6)授乳婦 

9.6 授乳婦 

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。

動物実験(ラット)で経口投与後に乳汁中への移行が認められている。 

(解説) 

授乳中のラットにゾルミトリプタンを単回経口投与したとき、乳汁への移行が認められた。ヒ

ト乳汁中への移行については明らかではないが、乳児における安全性は確立していないので、

授乳中の婦人に投与する場合には授乳を避けさせること。 

 

7)小児等 

9.7 小児等 

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。 

(解説) 

普通錠の臨床試験は12歳以上、ＲＭ錠の臨床試験は18歳以上の患者を対象としており、12歳未

満の小児等における使用経験はない。また、12歳以上の小児においても使用経験が少なく、小

児に対する安全性は確立していない。 

 

8)高齢者 

設定されていない 

 

 

７．相互作用 ·············································································  

本剤は、主にＣＹＰ１Ａ２で活性代謝物に代謝され、Ａ型モノアミン酸化酵素(ＭＡＯ)で不活性

代謝物に代謝される｡[16.4参照] 

 

1)併用禁忌とその理由 

10.1 併用禁忌(併用しないこと) 

薬 剤 名 等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子 

エルゴタミン 

エルゴタミン酒石酸

塩・無水カフェイン・イ

ソプロピルアンチピリ

ン(クリアミン) 

エルゴタミン誘導体含有

製剤 

ジヒドロエルゴタミン

メシル酸塩(ジヒデルゴ

ット)、 

エルゴメトリンマレイ

ン酸塩(エルゴメトリン

Ｆ)、 

メチルエルゴメトリン

マレイン酸塩(メテルギ

ン) 

[2.6参照] 

血圧の上昇又は血管攣縮

が増強されるおそれがあ

る。本剤投与後にエルゴタ

ミンあるいはエルゴタミ

ン誘導体含有製剤を投与

する場合、もしくはその逆

の場合は、それぞれ24時間

以内に投与しないこと。 

５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬との

薬理的相加作用により、相互に

作用(血管収縮作用)を増強させ

る。 
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薬 剤 名 等 臨床症状・措置方法 機序・危険因子 

５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬 

スマトリプタンコハク

酸塩(イミグラン)、 

エレトリプタン臭化水

素酸塩(レルパックス)、 

リザトリプタン安息香

酸塩(マクサルト)、 

ナラトリプタン塩酸塩

(アマージ) 

[2.6参照] 

血圧の上昇又は血管攣縮

が増強されるおそれがあ

る。本剤投与後に他の 

５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬

を投与する場合、もしくは

その逆の場合は、それぞれ

24時間以内に投与しない

こと。 

併用により相互に作用を増強さ

せる。 

ＭＡＯ阻害剤 

[2.7、16.7.1参照] 

本剤及び活性代謝物の消

失半減期(ｔ1/2)が延長し、

血中濃度-時間曲線下面積

(ＡＵＣ)が増加するおそれ

があるので、ＭＡＯ阻害剤

を投与中あるいは投与中

止２週間以内の患者には

本剤を投与しないこと。 

Ａ型ＭＡＯ阻害剤により本剤の

代謝が阻害され、本剤の作用が

増強される可能性が考えられ

る。 

 

(解説) 

・エルゴタミン、エルゴタミン誘導体含有製剤 

５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬共通の注意事項として設定した。 

エルゴタミンは本剤と同様に血管収縮作用を有するため、併用した場合、相互に血圧の上昇

又は血管攣縮が増強されるおそれがある。このため、外国の添付文書を参考に本剤投与後に

エルゴタミンやエルゴタミン誘導体含有製剤を、あるいはエルゴタミンやエルゴタミン誘導

体含有製剤投与後に本剤を投与する場合には、24時間以上の十分な間隔をあけるよう設定し

た。なお、ジヒドロエルゴタミンと本剤を併用投与したときの薬物動態学的試験では、併用

により未変化体及び活性代謝物の薬物動態に問題となる影響は認めなかった｡(Ⅶ．-１．-4)

の項を参照) 

 

・５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬 

５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬共通の注意事項として設定した。 

本剤と同一の作用機序を持つ５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬を併用した場合、相互に血圧の上昇

又は血管攣縮が増強されるおそれがあるため、外国の添付文書を参考に設定した。 

 

・ＭＡＯ阻害剤 

Ａ型ＭＡＯ阻害剤であるモクロベミド(本邦未発売)と本剤の併用により、本剤の活性代謝物の

ＡＵＣ0-∞及びｔ1/2の増加がみられた。一般的にＭＡＯ阻害剤の影響は２週間といわれているこ

とから、外国の添付文書を参考に設定した。なお、Ｂ型ＭＡＯ阻害剤であるセレギリン(エフ

ピー)と本剤との併用では、本剤及びその活性代謝物の薬物動態に問題となる影響は認めら

れていない｡(Ⅶ．-１．-4)の項を参照) 
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2)併用注意とその理由 

10.2 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 

ＣＹＰ１Ａ２阻害剤 

シメチジン、 

フルボキサミンマレイ

ン酸塩、 

キノロン系抗菌剤（シプ

ロフロキサシン塩酸塩

等）等 

[7.4参照] 

本剤及び活性代謝物の消

失半減期(ｔ1/2)が延長し、

血中濃度-時間曲線下面積

(ＡＵＣ)が増加する。 

本剤の主要代謝酵素である 

ＣＹＰ１Ａ２を阻害するため、作用

が増強される可能性が考えられ

る。 

選択的セロトニン再取り

込み阻害剤 

フルボキサミンマレイ

ン酸塩、 

パロキセチン塩酸塩水

和物等 

セロトニン・ノルアドレナ

リン再取り込み阻害剤 

ミルナシプラン塩酸塩、 

デュロキセチン塩酸塩 

セロトニン症候群(不安、

焦燥、興奮、頻脈、発熱、

反射亢進、協調運動障害、

下痢等)があらわれること

がある。 

セロトニンの再取り込みを阻害

し、セロトニン濃度を上昇させ

る。５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬と

の併用により、セロトニン作用

が増強する可能性が考えられ

る。 

 

(解説) 

・ＣＹＰ１Ａ２阻害剤 

ＣＹＰ１Ａ２をはじめ数多くの肝代謝酵素を阻害することが知られているシメチジンと本剤と

の併用により、本剤及びその活性代謝物のＡＵＣ 0 - ∞及び ｔ 1 / 2の増加が認められた 

(Ⅶ．-１．-4)の項を参照)。また、併用時の薬物動態学的試験は実施していないが、本剤は

主としてＣＹＰ１Ａ２により代謝されるため、シメチジンと同様に強力なＣＹＰ１Ａ２阻害作用を

有する薬物(マレイン酸フルボキサミン、シプロフロキサシン塩酸塩等のキノロン系抗菌剤

等)でも併用により本剤の血中濃度に影響を及ぼす可能性がある。 

 

・選択的セロトニン再取り込み阻害剤、セロトニン・ノルアドレナリン再取り込み阻害剤 

５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬共通の注意事項として設定した。 

選択的セロトニン再取り込み阻害剤(ＳＳＲＩ)、セロトニン・ノルアドレナリン再取り込み阻害

剤(ＳＮＲＩ)はセロトニンの再取り込みを阻害し、セロトニン濃度を上昇させるため、本剤と

の併用によりセロトニン作用が増強し、セロトニン症候群(不安、焦燥、興奮、頻脈、発熱、

反射亢進、協調運動障害、下痢等)があらわれることがある。従って、併用する場合には、

これらの症状の発現に注意し慎重に投与すること。なお、ＳＳＲＩであるフルオキセチン(本邦

未発売)と本剤を併用投与したときの薬物動態学的試験では、併用により本剤及び活性代謝

物の薬物動態に問題となる影響は認められなかった｡(Ⅶ．-１．-4)の項を参照) 
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８．副作用 ···············································································  

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。 

 

1)重大な副作用と初期症状 

11.1 重大な副作用 

11.1.1 アナフィラキシーショック、アナフィラキシー(いずれも頻度不明) 

11.1.2 不整脈、狭心症あるいは心筋梗塞を含む虚血性心疾患様症状(頻度不明) 

本剤投与後、胸痛、胸部圧迫感等の一過性の症状(強度で咽喉頭部に及ぶ場合がある)が

あらわれることがある。このような症状が虚血性心疾患によると思われる場合には、以

後の投与を中止し、虚血性心疾患の有無を調べるための適切な検査を行うこと。[9.1.1、

11.2参照] 

11.1.3 頻脈(ＷＰＷ症候群における)(頻度不明) 

ＷＰＷ症候群の典型的症状である重篤な発作性頻脈が、本剤を投与したＷＰＷ症候群の既

往のある患者で認められている｡[9.1.2参照] 

11.1.4 薬剤の使用過多による頭痛(頻度不明) 

[8.2参照] 

11.1.5 てんかん様発作(頻度不明) 

[9.1.4参照] 

(解説) 

11.1.1 国内臨床試験での報告はない(承認時)が、外国でまれにアナフィラキシーショック及

びアナフィラキシーが報告されている。本剤投与後、アナフィラキシー(呼吸困難、血管浮

腫、血圧低下等)が認められた場合には、投与を中止し、気道の確保、抗ヒスタミン剤、ス

テロイド剤、エピネフリンの投与等、適切な処置を行うこと。 

11.1.2 国内臨床試験での報告はない(承認時)が、外国でまれに重篤な不整脈、狭心症及び心

筋梗塞を含む虚血性心疾患様症状が報告されている。本剤投与後に重篤な不整脈、胸痛、胸

部圧迫感など狭心症及び心筋梗塞を含む虚血性心疾患様症状が認められた場合には、本剤の

投与を中止し、適切な処置を行うこと。 

11.1.3 外国の臨床試験において、ウォルフ・パーキンソン・ホワイト症候群(ＷＰＷ症候群)の

既往歴のある患者で、重篤な発作性頻脈の発現が１例認められた(承認時)。ＷＰＷ症候群等

の副伝導路と関連する不整脈のある患者に本剤を投与した場合、症状を悪化させるおそれが

ある。 

11.1.4 海外の添付文書に｢薬物の使用過多による頭痛｣に関する記載があること、国内で本剤

を含むトリプタン製剤における当該症例が集積されたこと及び使用実態状況等を踏まえて、

当局において安全対策の必要性が検討された。その結果、トリプタン系薬剤共通の注意喚起

が必要と判断されたため厚生労働省医薬・生活衛生局医薬安全対策課長通知に基づき設定し

た(2019年６月)｡(Ⅷ．-５．の項を参照) 

11.1.5 他の５-ＨＴ１Ｂ/１Ｄ受容体作動薬(スマトリプタン)によるてんかん様発作の発現が報告

されているので、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。 
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2)その他の副作用 

11.2 その他の副作用 

 0.1％以上５％未満 0.1％未満 頻度不明 

過 敏 症  じん麻疹、血管浮腫

等の過敏症状 

 

循 環 器 動悸 高血圧 頻脈、消化管の虚血又

は梗塞注１)(腸管虚血、

腸管梗塞、脾梗塞等) 

消 化 器 悪心、口内乾燥、嘔吐、

腹痛 

下痢 嚥下困難 

精神神経系 傾眠、めまい、知覚減退、

知覚過敏、異常感覚、頭

痛 

  

泌 尿 器  頻尿 多尿、尿意切迫 

筋・骨格系  筋脱力 筋肉痛 

そ の 他 無力症､熱感､重圧感注２)､

絞扼感注２)､疼痛注２)､圧迫

感注２)､倦怠感 

 疲労 

なお、発現頻度は承認時までの国内臨床試験(普通錠)及び使用成績調査(普通錠及び 

ＲＭ錠)の合計より算出した。 

注１)血性下痢又は腹痛を呈することがある。 

注２)これらの症状は通常一過性であるが、ときに激しい場合があり、胸部、咽喉頭部を

含む身体各部でおこる可能性がある。また、痛みは頭痛、筋肉痛、関節痛、背部痛、

頚部痛等を含む｡[11.1.2参照] 

(解説) 

本剤の企業中核データシートに記載されている副作用について、国内臨床試験における副作用

発現頻度に基づき記載した。頻度不明の項に記載のある副作用は、国内臨床試験においては報

告がなく、外国の臨床試験又は自発報告において認められたものである。 

 

■項目別副作用発現頻度及び臨床検査値異常一覧 

＜承認時(普通錠)及び使用成績調査(普通錠及びＲＭ錠)における副作用発現状況一覧＞ 

時期 承認時迄の状況 
使用成績調査の 

累計 
合計 

①調査施設数 66 569 619 

②調査症例数 170 2710 2880 

③副作用等の発現症例数 45 149 194 

④副作用等の発現件数 70 199 269 

⑤副作用等の発現症例率(③/②×100) 26.47 5.50 6.74 
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副作用等の種類 
副作用等の種類別発現症例(件数)率(    )：％ 

承認時迄の状況 使用成績調査の累計 合計 

神経系障害 18 (10.59) 44 (1.62) 62 (2.15) 

 
浮動性めまい 4 (2.35) 10 (0.37) 14 (0.49) 

 
頭部不快感 -   5 (0.18) 5 (0.17) 

 
頭痛 1 (0.59) 3 (0.11) 4 (0.14) 

 
知覚過敏 1 (0.59) 3 (0.11) 4 (0.14) 

 
感覚鈍麻 5 (2.94) 6 (0.22) 11 (0.38) 

 
片頭痛 5 (2.94) -   5 (0.17) 

 
錯感覚 1 (0.59) 6 (0.22) 7 (0.24) 

 
＊嗅覚錯誤 -   1 (0.04) 1 (0.03) 

 
傾眠 5 (2.94) 13 (0.48) 18 (0.63) 

 
緊張性頭痛 -   1 (0.04) 1 (0.03) 

眼障害 3 (1.76) 1 (0.04) 4 (0.14) 

 
＊羞明 3 (1.76) -   3 (0.10) 

 
＊霧視 -   1 (0.04) 1 (0.03) 

心臓障害 4 (2.35) 13 (0.48) 17 (0.59) 

 
＊第一度房室ブロック 1 (0.59) -   1 (0.03) 

 
動悸 3 (1.76) 13 (0.48) 16 (0.56) 

血管障害 -   2 (0.07) 2 (0.07) 

 
ほてり -   2 (0.07) 2 (0.07) 

呼吸器、胸郭および縦隔障害 4 (2.35) 12 (0.44) 16 (0.56) 

 
＊息詰まり感 -   2 (0.07) 2 (0.07) 

 
＊咳嗽 -   1 (0.04) 1 (0.03) 

 
＊呼吸困難 -   1 (0.04) 1 (0.03) 

 
＊過換気 1 (0.59) -   1 (0.03) 

 
＊鼻閉 -   1 (0.04) 1 (0.03) 

 
＊口腔咽頭腫脹 -   1 (0.04) 1 (0.03) 

 
咽喉刺激感 -   3 (0.11) 3 (0.10) 

 
咽喉絞扼感 -   2 (0.07) 2 (0.07) 

 
鼻痛 -   1 (0.04) 1 (0.03) 

 
鼻部不快感 3 (1.76) 1 (0.04) 4 (0.14) 

 
口腔咽頭痛 -   1 (0.04) 1 (0.03) 

胃腸障害 16 (9.41) 48 (1.77) 64 (2.22) 

 
上腹部痛 1 (0.59) 3 (0.11) 4 (0.14) 

 
下痢 1 (0.59) -   1 (0.03) 

 
口内乾燥 6 (3.53) -   6 (0.21) 

 
＊消化不良 1 (0.59) 1 (0.04) 2 (0.07) 

 
悪心 6 (3.53) 36 (1.33) 42 (1.46) 

 
胃不快感 2 (1.18) 1 (0.04) 3 (0.10) 

 
＊口内炎 -   1 (0.04) 1 (0.03) 

 
嘔吐 -   9 (0.33) 9 (0.31) 

 
心窩部不快感 -   1 (0.04) 1 (0.03) 

 
口の感覚鈍麻 -   3 (0.11) 3 (0.10) 

 
口の錯感覚 -   1 (0.04) 1 (0.03) 
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副作用等の種類 
副作用等の種類別発現症例(件数)率(    )：％ 

承認時迄の状況 使用成績調査の累計 合計 

皮膚および皮下組織障害 1 (0.59) 4 (0.15) 5 (0.17) 

 
＊冷汗 - 

 
1 (0.04) 1 (0.03) 

 
＊多汗症 1 (0.59) - 

 
1 (0.03) 

 
発疹 - 

 
1 (0.04) 1 (0.03) 

 
＊顔面腫脹 - 

 
1 (0.04) 1 (0.03) 

 
蕁麻疹 - 

 
1 (0.04) 1 (0.03) 

筋骨格系および結合組織障害 5 (2.94) 9 (0.33) 14 (0.49) 

 
関節痛 1 (0.59) - 

 
1 (0.03) 

 
筋力低下 2 (1.18) - 

 
2 (0.07) 

 
重感 - 

 
4 (0.15) 4 (0.14) 

 
＊筋骨格硬直 3 (1.76) 5 (0.18) 8 (0.28) 

腎および尿路障害 1 (0.59) 2 (0.07) 3 (0.10) 

 
頻尿 1 (0.59) 1 (0.04) 2 (0.07) 

 
＊尿失禁 - 

 
1 (0.04) 1 (0.03) 

全身障害および投与局所様態 11 (6.47) 45 (1.66) 56 (1.94) 

 
無力症 2 (1.18) 7 (0.26) 9 (0.31) 

 
胸部不快感 2 (1.18) 9 (0.33) 11 (0.38) 

 
胸痛 - 

 
1 (0.04) 1 (0.03) 

 
＊異常感 1 (0.59) - 

 
1 (0.03) 

 
異常感※注１ - 

 
5 (0.18) 5 (0.17) 

 
＊冷感 2 (1.18) 1 (0.04) 3 (0.10) 

 
熱感 - 

 
2 (0.07) 2 (0.07) 

 
倦怠感 4 (2.35) 16 (0.59) 20 (0.69) 

 
疼痛 - 

 
1 (0.04) 1 (0.03) 

 
＊末梢冷感 - 

 
2 (0.07) 2 (0.07) 

 
＊発熱 - 

 
1 (0.04) 1 (0.03) 

 
口渇※注２ - 

 
4 (0.15) 4 (0.14) 

臨床検査 1 (0.59) 1 (0.04) 2 (0.07) 

 
血圧上昇 - 

 
1 (0.04) 1 (0.03) 

 
＊好中球数増加 1 (0.59) - 

 
1 (0.03) 

(ＭｅｄＤＲＡ/Ｊ ｖｅｒ.11.1) 

＊：使用上の注意から予測できない副作用 

※注１：使用成績調査で発現した５例については無力症の記載範囲内と判断し､既知の副作用として扱った。 

※注２：使用成績調査で発現した４例については口内乾燥の記載範囲内と判断し､既知の副作用として扱った。 
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＜外国臨床試験 副作用発現状況一覧＞ 

 プラセボ ゾルミトリプタン2.5mg 

安全性評価症例数 101 200 

副作用発現例数(％) 23(22.8) 84(42.0) 

 

ＣＯＳＴＡＲＴ注１)  

安全性評価対象例数 200例 

副作用発現例数(％) 84(42.0) 

全身系 

腹痛 1(0.5) 

悪化反応注 2) 3(1.5) 

無力症 7(3.5) 

胸痛 1(0.5) 

さむけ 3(1.5) 

その他重圧感 1(0.5) 

頚部痛 1(0.5) 

疼痛 3(1.5) 

胸部圧迫感 1(0.5) 

その他圧迫感 5(2.5) 

咽喉部圧迫感 1(0.5) 

こわばり 1(0.5) 

胸部絞扼感 8(4.0) 

顎部絞扼感 1(0.5) 

頚部絞扼感 3(1.5) 

その他絞扼感 4(2.0) 

咽頭部絞扼感 5(2.5) 

心臓血管系 
頻脈 3(1.5) 

血管拡張 6(3.0) 

消化器系 

口内乾燥 8(4.0) 

消化不良 5(2.5) 

食欲亢進 1(0.5) 

悪心 19(9.5) 

嘔吐 1(0.5) 

代謝・栄養系 浮腫 1(0.5) 

筋・骨格系 関節痛 1(0.5) 

ＣＯＳＴＡＲＴ注１)  

安全性評価対象例数 200例 

副作用発現例数(％) 84(42.0) 

筋無力症 1(0.5) 

神経系 

中枢神経刺激症状 1(0.5) 

錯乱 1(0.5) 

めまい 17(8.5) 

知覚過敏 2(1.0) 

運動過多 1(0.5) 

神経過敏(症) 1(0.5) 

異常感覚 12(6.0) 

傾眠 9(4.5) 

思考異常注 3) 3(1.5) 

振戦 3(1.5) 

呼吸器系 

鼻出血 2(1.0) 

過換気 1(0.5) 

咽頭炎 1(0.5) 

鼻炎 3(1.5) 

音声変調 1(0.5) 

皮膚・ 

皮膚付属器系 

そう痒(症) 2(1.0) 

多汗 4(2.0) 

小水疱水疱性皮疹 1(0.5) 

特殊感覚 

視力異常 1(0.5) 

眼の異常 1(0.5) 

聴覚過敏 1(0.5) 

羞明 1(0.5) 

味覚倒錯 1(0.5) 

耳鳴 1(0.5) 

   

 

注１)米国で利用されている副作用用語集(Ｃｏｄｉｎｇ Ｓｙｍｂｏｌｓ ｆｏｒ Ｔｈｅｓａｕｒｕｓ ｏｆ Ａｄｖｅｒｓｅ Ｒｅａｃｔｉｏｎ Ｔｅｒｍｓ) 
注２)報告副作用名：ＩＮＣＲＥＡＳＥＤ ＭＩＧＲＡＩＮＥ ＰＡＩＮ, ＩＮＣＲＥＡＳＥＤ ＨＥＡＤ ＰＡＩＮ, ＩＮＣＲＥＡＳＥＤ ＨＥＡＤＡＣＨＥ 
注３)報告副作用名：ＤＩＦＦＩＣＵＬＴＹ ＩＮ ＣＯＮＣＥＮＴＲＡＴＩＮＧ, ＦＵＺＺＹ ＦＥＥＬＩＮＧ, ＴＲＯＵＢＬＥ ＣＯＮＣＥＮＴＲＡＴＩＮＧ 

 

 

９．臨床検査結果に及ぼす影響 ·····························································  

設定されていない 
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10．過量投与 ············································································  

13.1 症状 

外国で、健康人に本剤50mgを単回経口投与した際、鎮静(傾眠・無力症)が認められた。 

13.2 処置 

本剤の消失半減期は2.5～３時間であり、少なくとも15時間、あるいは症状・徴候が持続

する限り患者をモニターすること。 

(解説) 

臨床使用において本剤を過量服用した症例は報告されていないが、外国の第Ⅰ相試験において、

本剤50mgを単回経口投与した際、７例中６例に鎮静(傾眠、無力症)が認められた。本剤を過量

服用した場合、少なくとも15時間、あるいは症状・徴候が発現している場合はそれらが持続す

る限りモニターを行い、重症中毒の場合には、呼吸管理(気道の確保・維持、酸素吸入・換気

等)、循環管理、対症療法を行うこと。 

本剤に特異的な解毒薬は知られていない。また、血液透析、腹膜透析による薬物除去効果につ

いてはデータがなく不明である。 

 

 

11．適用上の注意 ········································································  

14.適用上の注意 

14.1 薬剤交付時の注意 

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。 

 

 

12．その他の注意 ·········································································  

1)臨床使用に基づく情報 

設定されていない 

 

2)非臨床試験に基づく情報 

設定されていない 
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Ⅸ．非臨床試験に関する項目 

 

ゾルミトリプタン(成分名)の非臨床試験成績について以下のとおり報告されている。 

 

１．薬理試験 ·············································································  

1)薬効薬理試験 

ゾルミトリプタン投与により、ラット、イヌ及びサルの一般症状観察試験で幾つかの異常所見、

中枢神経系試験でラット体温低下及びラット記憶学習能の変化、自律神経系試験でネコ瞬膜の

電気刺激誘発張力の増強作用、及びモルモット摘出回腸に対する抗ヒスタミン作用、呼吸･循

環器機能試験でイヌ心血行動態及び呼吸機能の変化、並びにサル心血行動態の変化、ラット腎

機能試験で尿量及び尿中ナトリウムイオン濃度の減少が認められたが、これらの変化は、臨床

用量に比較して高用量で発現し、また発現強度も軽度なものが主であった。 

活性代謝物のＮ-脱メチル体のイヌ一般症状及び心血行動態試験では、ゾルミトリプタンと同様

の作用を示した。 

試験項目 動物種 試験結果 

一般症状および行動に及ぼす影響 

マウス 1～100mg/kg(ｐｏ)で影響なし。 

ラット 2～20mg/kg(ｉｖ)、10～2000mg/kg(ｐｏ)で異常所見を認めた。 

イヌ 0.02～1mg/kg(ｉｖ)、1,2mg/kg(ｐｏ)で異常所見を認めた。 

サル 
0.003～10mg/kg(ｉｖ)で異常所見を認めたが、症状は個体、用

量によって異なっていた。 

中枢神経

系に及ぼ

す影響 

自発運動量に対する影響 マウス 1～30mg/kg(ｐｏ)で影響なし。 

麻酔作用 ラット 1～10mg/kg(ｉｖ)，10～100mg/kg(ｐｏ)で作用なし。 

痙攣誘発／抗痙攣作用 マウス 1～30mg/kg(ｐｏ)で作用なし。 

痛覚に及ぼす影響 マウス 1～30mg/kg(ｐｏ)で影響なし。 

体温に及ぼす影響 ラット 10～50mg/kg(ｉｖ)で体温低下。 

記憶学習能に及ぼす影響 ラット 30mg/kg(ｐｏ)で僅かに記憶力低下及び学習能力の増強。 

自律神経

系 /平 滑

筋に及ぼ

す影響 

瞬膜の電気刺激誘発反応

に対する作用 
ネコ 0.45及び0.9mg/kg(ｉｖ)で張力増強。 

摘出回腸に対する作用 

(作動薬：アセチルコリン、

ヒスタミン、５-ＨＴ、塩化

バリウム) 

モルモット 

(ｉｎ ｖｉｔｒｏ) 
1μg/mLで抗ヒスタミン作用。 

循環器系

に及ぼす

影響 

心血行動態に及ぼす影響 

麻酔下イヌ 

1mg/kg(ｉｖ)：血圧、左心室収縮期圧、左心室圧最大変化量及

び大腿動脈血流量の増加並びに心拍数及び大腿動脈血管抵

抗の僅かな低下。 

3,10mg/kg(ｉｖ)：全観察項目の低下(心電図には影響なし) 

イヌ 0.5,1mg/kg(ｉｖ)、1,2mg/kg(ｐｏ)で血圧上昇及び心拍数増加 

サル 
0.3～3mg/kg(ｉｖ)で血圧低下の後､持続的血圧上昇(軽微)。

10mg/kg(ｉｖ)で血圧低下。 

呼吸器系

に及ぼす

影響 

呼吸機能に及ぼす影響 

麻酔下イヌ 1～10mg/kg(ｉｖ)で呼吸数増加と一回換気量の低下。 

麻酔下ネコ 9mg/kg (ｉｖ)で一回換気量及び毎分換気量の低下。 

消化器系

に及ぼす

影響 

胃腸管内輸送能に及ぼす

影響 
マウス 1～30mg/kg(ｐｏ)で影響なし。 

胃酸分泌能に及ぼす影響 ラット 1～30mg/kg(ｉｄ)で影響なし。 

腎機能 

尿量、尿中ナトリウム･カ

リウム･塩素イオンおよび

ｐＨに及ぼす影響 

ラット 30mg/kg(ｐｏ)で尿量及び尿中ナトリウムイオン濃度の減少。 
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2)安全性薬理試験 

該当資料なし 

 

3)その他の薬理試験 

該当資料なし 

 

 

２．毒性試験 ·············································································  

1)単回投与毒性試験 

概略致死量(mg/kg) 

            動物  

投与経路 
マウス ラット イヌ 

経口 1000 1500 ＞100 

静脈内 50 100 － 

                                                [－；測定データなし] 

 

2)反復投与毒性試験 

ラットでは1000mg/kg/日まで、イヌでは100mg/kg/日までの用量で反復経口投与試験を行った。

いずれの動物種においても、この種の薬剤(５-ＨＴ作動薬)に共通してみられる薬理作用に起因

する一般状態の変化が観察された。この他に、ラットにおいては高用量(400 mg/kg/日以上)を

長期間投与した際に、呼吸抑制が原因と思われる前兆を伴わない死亡がみられた。 

イヌでは高用量(100mg/kg/日)において過度の薬理作用が原因と思われる虚脱、痙攣が観察さ

れ、12ヵ月間投与試験で雄１例の死亡がみられた。また、イヌの反復投与試験で、100mg/kg/

日(臨床用量で得られるヒト曝露量の1000倍以上の曝露量が得られる条件)で12ヵ月間反復投

与した場合においても循環器系に関する毒性所見はみられなかった。 

無毒性量(mg/kg/日) 

            動物  

投与経路 
ラット イヌ 

経口(１ヵ月間) 100 25 

経口(６ヵ月間) 100 100 

経口(12ヵ月間) － 25 

[－；測定データなし] 

 

3)遺伝毒性試験 

該当資料なし 
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4)がん原性試験 

がん原性 

マウス及びラットを用い、400mg/kg/日までの用量を長期間強制経口投与し、本薬のがん原

性について検討した。マウスを用いた試験では、いずれの用量でもがん原性を示唆する異常

所見は認められなかった。ラットでは、400mg/kg/日投与群の雄で甲状腺濾胞腺腫及び皮膚

線維腫の発現率増加がみられたが、100mg/kg/日までの用量では腫瘍発現率に対する影響は

みられず、１日の最大総投与量である10mgを単回服用した場合のヒトでの曝露量と比較した

場合に600倍以上の安全域が存在する。マウス、ラットのいずれにおいても、すべての用量

で悪性腫瘍の発現率の増大は認められなかった。 

以上から、本薬がヒトにおいてがん原性を示す可能性は極めて低いと考えられた。 

 

変異原性 

細菌を用いた復帰突然変異試験、ＣＨＯ細胞遺伝子突然変異試験、ラット小核試験、ラット不

定期ＤＮＡ合成試験を行ったところ、いずれも陰性であった。一方、培養ヒトリンパ球を用い

た染色体異常試験で染色体構造異常誘発の兆候がみられたが、この試験以外のすべての試験

の結果並びにがん原性試験の結果が陰性であったことから、本薬がｉｎ ｖｉｖｏでの遺伝毒性を示

す可能性は低いと考えられた。 

 

5)生殖発生毒性試験 

ラットを用いて行った一般生殖能試験では最高用量の400mg/kg/日まで生殖機能に対する影響

はみられなかった。ラットにおける器官形成期投与試験では、1200mg/kg/日を投与した際に着

床後胚・胎児損失数の増加が観察され、胎児に対する無毒性量は400mg/kg/日であった。母動

物の一般毒性学的指標及び生殖能に対する無毒性量はそれぞれ400mg/kg/日、1200mg/kg/日で

あった。ウサギにおける器官形成期投与試験では、母体毒性の発現がみられる最高用量 

(30mg/kg/日)まで胎児への影響はみられなかった。母動物の一般毒性学的指標に対する無毒性

量は３mg/kg/日であった。ラットにおける器官形成期・周産期・授乳期投与試験では、最高用

量である400mg/kg/日まで母動物の生殖能、胎児の発生、出生児の発育及び生殖能に対する影

響はみられなかった。 

以上のように、ラットにおける器官形成期投与試験において1200mg/kg/日を投与した際に着床

後胚・胎児損失数の増加が観察された以外には、親動物の生殖能及び胎児・出生児に対する本

薬の影響は認められなかった。 

 

6)局所刺激性試験 

該当資料なし 
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7)その他の特殊毒性 

依存性 

アカゲザルを用いた試験の結果、本剤には精神依存性形成能がないことが示された。また、

ラットおよびイヌの反復投与試験では、高用量で長期間投与にもかかわらず、身体依存性形

成能を示唆するような所見がみられなかった。加えて本剤は頓用薬であることから、身体依

存性形成能試験は必要ないと判断された。 

 

抗原性 

能動全身性・受動皮膚アナフィラキシー試験(モルモット)および受動皮膚アナフィラキシー

試験(ラット)を行ったが、いずれの試験結果も陰性であった。 
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Ⅹ．管理的事項に関する項目 

 

１．規制区分 ·············································································  

 規制区分 

製剤 劇薬、処方箋医薬品※ 

有効成分 劇薬 

 ※ 注意―医師等の処方箋により使用すること 

 

 

２．有効期間 ·············································································  

有効期間：５年 

 

 

３．包装状態での貯法 ·····································································  

室温保存 

 

 

４．取扱い上の注意 ·······································································  

該当しない 

 

 

５．患者向け資材 ·········································································  

患者向医薬品ガイド：あり、くすりのしおり：あり 

その他の患者向け資材 

ゾーミッグを飲まれる方へ(ⅩⅢ．-２．参照) 

頭痛ハンドブック(ⅩⅢ．-２．参照) 

 

 

６．同一成分・同効薬 ·····································································  

同一成分：ゾーミッグＲＭ錠2.5mg 

同効薬：セロトニン５-ＨＴ１受容体刺激作用 

コハク酸スマトリプタン、臭化水素酸エレトリプタン、安息香酸リザトリプタン、

ナラトリプタン塩酸塩22) 

注意：関連のある化合物の効能・効果等は、最新の添付文書を参照すること。 

 

 

７．国際誕生年月日 ·······································································  

1997年３月７日 
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８．製造販売承認年月日及び承認番号、薬価基準収載年月日、販売開始年月日 ·····················  

製造販売承認年月日：2001年６月20日、承認番号：21300ＡＭＹ00274 

薬価基準収載年月日：2001年８月31日 

販売開始年月日：2001年８月31日 

 

 

９．効能又は効果追加、用法及び用量変更追加等の年月日及びその内容 ··························  

該当しない 

 

 

10．再審査結果、再評価結果公表年月日及びその内容 ·········································  

2011年３月25日 

薬事法第14条第２項第３号イからハまで(承認拒否事由)のいずれにも該当しない。 

 

 

11．再審査期間 ··········································································  

再審査期間満了日：2009年６月19日(終了) 

 

 

12．投薬期間制限に関する情報 ·····························································  

本剤は、投薬(あるいは投与)期間に関する制限は定められていない。 

 

 

13．各種コード ···········································································  

製品名 
厚生労働省薬価基準

収載医薬品コード 

個別医薬品コード

(ＹＪコード) 
ＨＯＴ番号 

レセプト電算処理

システム用コード 

ゾーミッグ錠 2.5mg 2160004Ｆ1027 2160004Ｆ1027 114031602 610451019 

 

 

14．保険給付上の注意 ····································································  

特になし 
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ⅩⅡ．参考資料 

 

１．主な外国での発売状況 ·································································  

国名 販売名 
承認(許可) 

年月日 

有効成分 

含量 

(１錠中) 

効能・効果 用法・用量 

英国 Ｚｏｍｉｇ  1997年３月７日 2.5mg 

前兆を伴う又は

伴わない片頭痛

の急性期治療 

・ 推奨用量：2.5mg 

・ 症状の持続時＊１又は24時間以内の再

発時：２回目を服用(但し、１回目の

服用から２時間以上あける) 

・ 増量：2.5mgで十分な効果が得られな

い場合、次回発作時からは５mgの服用

が可能 

・ 24時間以内の総投与量：10mg＊２ 

・ 投与１時間以内に有意な効果が現れ

る 

・ 発作中のいつの時点の服用でも効果

は同等だが、片頭痛発作の開始後早期

の服用が望ましい 

 

＊１：英国 

＊２：英国は15mg 

ｽｳｪｰﾃﾞﾝ＃ Ｚｏｍｉｇ 1997年３月21日 
2.5mg 

５mg 

ドイツ＃ Ａｓｃｏｔｏｐ 1997年８月５日 
2.5mg 

５mg 

フランス Ｚｏｍｉｇ 1997年８月28日 2.5mg 
片頭痛の頭痛発

作時の治療 

米国 Ｚｏｍｉｇ 1997年11月25日 
2.5mg 

５mg 

前兆を伴う又は

伴わない片頭痛

の急性期治療 

＃：欧州相互認証制度による承認(許可) 

 

なお、本邦における効能または効果、用法および用量は以下のとおりである。 

[効能又は効果] 

片頭痛 

[用法及び用量] 

通常、成人にはゾルミトリプタンとして１回2.5mgを片頭痛の頭痛発現時に経口投与する。 

なお、効果が不十分な場合には、追加投与をすることができるが、前回の投与から２時間以上

あけること。 

また、2.5mgの経口投与で効果が不十分であった場合には、次回片頭痛発現時から５mgを経口

投与することができる。 

ただし、１日の総投与量を10mg以内とすること。 

 

 

２．海外における臨床支援情報 ······························································  

該当資料なし 
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ⅩⅢ．備考 

 

１．調剤・服薬支援に際して臨床判断を行うにあたっての参考情報 ·································  

1)粉砕 

該当資料なし 

 

2)崩壊・懸濁性及び経管投与チューブの通過性 

該当資料なし 

 

 

２．その他の関連資料 ·····································································  

患者向け資材 

●ゾーミッグを飲まれる方へ 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

注)当説明書は変更・改訂される場合があります。 

 

●頭痛ハンドブック 

沢井製薬株式会社｢医療関係者向け総合情報サイト｣https://med.sawai.co.jp/ 参照 
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