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ＣＭＫ

１．慎重投与（次の患者には慎重に投与すること）
�１衰弱患者［薬物の作用が強くあらわれ，副作用が
発現しやすい．］
�２高齢者（「高齢者への投与」及び「薬物動態」の項
参照）
�３心障害のある患者［血圧低下があらわれるおそれ
があり，心障害のある患者では症状の悪化につな
がるおそれがある．］
�４肝障害のある患者（「禁忌」及び「薬物動態」の項
参照）
�５腎障害のある患者［排泄が遅延し，作用が強くあ
らわれるおそれがある．（「薬物動態」の項参照）］
�６脳に器質的障害のある患者［作用が強くあらわれ
るおそれがある．］

２．重要な基本的注意
�１本剤の投与は継続投与を避け，短期間にとどめる
こと．やむを得ず継続投与を行う場合には，定期
的に患者の状態，症状などの異常の有無を十分確
認のうえ慎重に行うこと．
�２本剤を投与する場合，就寝の直前に服用させるこ
と．また，服用して就寝した後，患者が起床して
活動を開始するまでに十分な睡眠時間がとれなか
った場合，又は睡眠途中において一時的に起床し
て仕事等を行った場合などにおいて健忘があらわ
れたとの報告があるので，薬効が消失する前に活
動を開始する可能性があるときは服用させないこ
と．

【使用上の注意】

通常，成人には酒石酸ゾルピデムとして１回５～１０mg
を就寝直前に経口投与する．なお，高齢者には１回５mg
から投与を開始する．年齢，症状，疾患により適宜増
減するが，１日１０mgを超えないこととする．

【用法・用量】

〈効能・効果に関連する使用上の注意〉
本剤の投与は，不眠症の原疾患を確定してから行う
こと．なお，統合失調症あるいは躁うつ病に伴う不眠
症には本剤の有効性は期待できない．

※※

不眠症（統合失調症及び躁うつ病に伴う不眠症は除
く）

【効能・効果】※※
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（片面
割線入）

マイスリー
錠５mg

重量厚さ直径

側面裏表

識別コード外形，大きさ，重量色剤形

２．製剤の性状

乳糖，結晶セルロース，ヒドロ
キシプロピルメチルセルロース
２９１０，カルボキシメチルスター
チナトリウム，ステアリン酸マ
グネシウム，酸化チタン，マク
ロゴール６０００，カルナウバロウ，
黄色三二酸化鉄，三二酸化鉄

酒石酸ゾルピデム
１０mg

マイスリー
錠１０mg

酒石酸ゾルピデム
５mg

マイスリー
錠５mg

添加物成分・分量
（１錠中）

１．組成

【組成・性状】

【原則禁忌（次の患者には投与しないことを原則とす
るが，特に必要とする場合には慎重に投与するこ
と）】
肺性心，肺気腫，気管支喘息及び脳血管障害の急性
期などで呼吸機能が高度に低下している場合［呼吸
抑制により炭酸ガスナルコーシスを起こしやすい．］

【禁忌（次の患者には投与しないこと）】
�１本剤の成分に対し過敏症の既往歴のある患者
�２重篤な肝障害のある患者［代謝機能の低下によ
り血中濃度が上昇し，作用が強くあらわれるお
それがある．（「薬物動態」の項参照）］

�３重症筋無力症の患者［筋弛緩作用により症状を
悪化させるおそれがある．］
�４急性狭隅角緑内障の患者［眼圧が上昇し，症状を
悪化させるおそれがある．］

向精神薬，習慣性医薬品注１）

指定医薬品，要指示医薬品注２）

酒石酸ゾルピデム錠

向精神薬，習慣性医薬品注１）

指定医薬品，要指示医薬品注２）

入眠剤
８７１１２９

日本標準商品分類番号

MYS

１９８７年６月国際誕生

２０００年１２月販売開始

２０００年１１月薬価収載

２１２００AMZ００５６１２１２００AMZ００５６０承認番号

１０mg５mg

貯 法：室温保存，ただし錠剤分割後は遮光保存
使用期限：ケース等に表示（製造後３年）

※※２００４年５月改訂（第８版）
※２００４年２月改訂

601

631

－１－

注１）注意�習慣性あり
注２）注意�医師等の処方せん・指示により使用すること �
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４．副作用
※総症例１，１０２例（統合失調症及び躁うつ病に伴う不
眠症を含む）中，副作用（臨床検査値の異常変動を
除く）は１９０例（１７．２％）に３４８件報告され，主な副作
用は，ふらつき４４件（４．０％），眠気３８件（３．４％），頭
痛３１件（２．８％），倦怠感３１件（２．８％），残眠感２９件
（２．６％），悪心２３件（２．１％）等であった．
臨床検査値の異常変動は，ALT（GPT）上昇１．５％
（１２／７７８），γ‐GTP上昇１．１％（８／７０２），AST（GOT）
上昇１．０％（８／７７７），LDH上昇１．０％（７／７００）等であ
った． （承認時：２０００年９月）
�１重大な副作用
１）依存性，離脱症状：連用により薬物依存（頻度
不明）を生じることがあるので，観察を十分に
行い，慎重に投与すること．また，連用中にお
ける投与量の急激な減少ないし投与の中止によ
り，反跳性不眠，いらいら感等の離脱症状（０．１
～５％未満）があらわれることがあるので，投
与を中止する場合には，徐々に減量するなど慎
重に行うこと．

※２）精神症状，意識障害：せん妄（頻度不明），錯乱
（０．１～５％未満），幻覚，興奮，脱抑制（各０．１％
未満），意識レベルの低下（頻度不明）等の精神
症状及び意識障害があらわれることがあるので，
患者の状態を十分観察し，異常が認められた場
合には投与を中止すること．

３）一過性前向性健忘：一過性前向性健忘（服薬後
入眠までの出来事を覚えていない，途中覚醒時
の出来事を覚えていない）（０．１～５％未満）が
あらわれることがあるので，服薬後は直ぐ就寝
させ，睡眠中に起こさないように注意すること．

４）呼吸抑制：呼吸抑制（頻度不明）があらわれる

※

薬物代謝酵素CYP
３A４が誘導され，
本剤の代謝が促進
される．

本剤の血中濃度が低
下し，作用が減弱す
るおそれがある．

リファンピシン

アルコールはGABAA
受容体に作用する
こと等により中枢
神経抑制作用を示
すため，併用によ
り相互に中枢神経
抑制作用を増強す
ることがある．

精神機能・知覚・運
動機能等の低下が増
強することがあるの
で，できるだけ飲酒
を控えさせること．

アルコール（飲酒）

本剤及びこれらの
薬剤は中枢神経抑
制作用を有する．

相互に中枢神経抑制
作用が増強すること
があるので，慎重に
投与すること．

中枢神経抑制剤
フェノチアジン誘導体
バルビツール酸誘導体等

相加的に呼吸が抑
制される可能性が
ある．

呼吸抑制があらわれ
ることがあるので，
慎重に投与すること．

麻酔剤

機序・危険因子臨床症状・措置方法薬剤名等

�３本剤の影響が翌朝以後に及び，眠気，注意力・集中
力・反射運動能力などの低下が起こることがある
ので，自動車の運転など危険を伴う機械の操作に
従事させないように注意すること．

３．相互作用
※本剤は，主として肝薬物代謝酵素CYP３A４及び一部
CYP２C９，CYP１A２で代謝される．
併用注意（併用に注意すること）

５．高齢者への投与
運動失調が起こりやすい．また，副作用が発現しや
すいので，少量（１回５mg）から投与を開始し，１
回１０mgを超えないこと．（「薬物動態」の項参照）

６．妊婦，産婦，授乳婦等への投与
�１妊婦等：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．］

�２授乳婦：授乳中の婦人への投与は避けることが望
ましいが，やむを得ず投与する場合は，授乳を避
けさせること．［母乳中へ移行することが報告さ
れており，新生児に嗜眠を起こすおそれがある．
（「薬物動態」の項参照）］

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．（使用経験がない．）

８．過量投与
※徴候，症状：本剤単独の過量投与では，傾眠から昏
睡までの意識障害が報告されているが，さらに中
枢神経抑制症状，血圧低下，呼吸抑制，無呼吸等
の重度な症状があらわれるおそれがある．
処置：呼吸，脈拍，血圧の監視を行うとともに，催
吐，胃洗浄，吸着剤・下剤の投与，輸液，気道の確
保等の適切な処置を行うこと．また，本剤の過量
投与が明白又は疑われた場合の処置としてフルマ
ゼニル（ベンゾジアゼピン受容体拮抗剤）を投与
する場合には，使用前にフルマゼニルの使用上の
注意（禁忌，慎重投与，相互作用等）を必ず読むこ
と．

９．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

注）発現した場合には，投与を中止すること．

口渇，複視，不快感その他※

倦怠感，疲労，下肢脱力感骨格筋

発疹，そう痒感過敏症注）

動悸循環器

下痢悪心，嘔吐，食欲不振，腹痛消化器

蛋白尿腎 臓

ALT（GPT）上昇，γ‐GTP上昇，
AST（GOT）上昇，LDH上昇肝 臓

白血球増多，白血球減少血 液

錯視ふらつき，眠気，頭痛，残眠感，
頭重感，めまい，不安，悪夢，
気分高揚

精神神経系※

０．１％未満０．１～５％未満

ことがある．また，呼吸機能が高度に低下して
いる患者に投与した場合，炭酸ガスナルコーシ
スを起こすことがあるので，このような場合に
は気道を確保し，換気をはかるなど適切な処置
を行うこと．

５）肝機能障害，黄疸：AST（GOT），ALT（GPT），
γ‐GTP，Al‐Pの上昇等を伴う肝機能障害，黄疸
（いずれも頻度不明）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

－２－
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（注）本剤の承認された１日用量は最大１０mgである．
（Mean±S.D.，＊のみｎ＝７）

４２０３±３７７３
７８８±２７９

９．９１±７．５７＊

２．１５±０．２５
４９９±２１５
２５０±５７

０．６９±０．５４
０．７２±０．４２

肝硬変患者
健 康 成 人

AUC０－∞
（ng・hr／mL）

t１／２
（hr）

Cmax
（ng／mL）

tmax
（hr）対象

肝硬変患者における薬物速度論的パラメータ

�２高齢患者
高齢患者７例（６７～８０歳，平均７５歳）に酒石酸ゾルピデム
錠５mgを就寝直前に経口投与したところ，高齢患者の方が
健康成人に比べてCmaxで２．１倍，最高血漿中濃度到達時間
（tmax）で１．８倍，AUCで５．１倍，t１／２で２．２倍大きかった２）．
�３肝機能障害患者（外国人のデータ）
肝硬変患者８例に酒石酸ゾルピデム錠２０mgを経口投与し
たところ，同年齢の健康成人に比べてCmaxは２．０倍，AUC
は５．３倍大きかった３）．

（Mean±S.D.）

９６±５８
２５９±２１８
３３０±１６３
４９１±４７４

１．７８±０．４８
２．０６±１．１８
１．８６±０．４７
２．３０±１．４８

３２．６±９．６
７６．２±２９．７
１０２±４２
１２０±７３

０．７±０．３
０．８±０．３
０．９±０．６
０．８±０．３

２．５
５．０
７．５
１０．０

AUC０－∞
（ng・hr／mL）

t１／２
（hr）

Cmax
（ng／mL）

tmax
（hr）

投与量
（mg）

単回経口投与時の薬物速度論的パラメータ

（工藤義雄ほか：臨床医薬６（４）６５１，１９９０，図６より改変）

単回経口投与時の血漿中未変化体濃度（Mean＋S.D.）
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2412

投与後時間�
10 8642 （hr）�

血
漿
中
濃
度�

１．血漿中濃度
�１健康成人
健康成人６例に酒石酸ゾルピデム錠２．５～１０mgを空腹時に
単回経口投与したところ，ゾルピデムは速やかに吸収され，
投与後０．７～０．９時間に最高血漿中濃度（Cmax）に達した後，
消失半減期（t１／２）１．７８～２．３０時間で速やかに減少した．
Cmax及び血漿中濃度－時間曲線下面積（AUC）は投与量に
比例して増加した１）．また，健康成人６例に酒石酸ゾルピデ
ム錠１０mgを１日１回７日間朝食後に経口投与したところ，
血漿中濃度推移は１日目と７日目でほぼ同じであった１）．

【薬 物 動 態】

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
穿孔を起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．）

０．その他の注意
投与した薬剤が特定されないままにフルマゼニル
（ベンゾジアゼピン受容体拮抗剤）を投与された患
者で，新たに本剤を投与する場合，本剤の鎮静，抗
痙攣作用が変化，遅延するおそれがある．

１

１．動物の脳波に対する作用
酒石酸ゾルピデムは，サル，ネコ及びラットにおいて，より
選択的に徐波睡眠を増加させた２２～２４）．ネコ及びラットの覚醒
－睡眠パターンに対する影響は少なかった２５）２６）．作用発現は
速やかで，持続は短かった２４）．

２．その他の中枢作用
酒石酸ゾルピデムは，マウス及びラットにおいて，鎮静作用
の他に，抗痙攣作用，抗不安作用，筋弛緩作用等を示すが，鎮
静作用が最も少量であらわれた２７）２８）．

３．反復投与の影響
酒石酸ゾルピデムは，マウスにおいて，反復投与しても耐性
の形成は弱かった２９）．

４．作用機序
酒石酸ゾルピデムは，ω１（BZD１）受容体に対して選択的な親
和性を示し，GABAA系の抑制機構を増強するものと考えら
れる３０）３１）．

５．臨床薬理
�１夜間睡眠に及ぼす影響
酒石酸ゾルピデム錠１０mgを健康成人に就寝前に投与する
と，睡眠潜時を短縮し３２），睡眠後はREM睡眠に影響するこ
となく徐波睡眠を増加させ，翌朝への持ち越し効果，反跳
現象はみられなかった３２～３６）．
�２記憶機能に対する作用
健康成人に酒石酸ゾルピデム錠１０mgを投与した１時間後

【薬 効 薬 理】

比較試験を含む臨床試験１０～２１）（長期投与試験は除く）における，
統合失調症及び躁うつ病に伴う不眠症以外の不眠症での改善率
は５９．６％（４７６例／７９９例）であった．

【臨 床 成 績】※※

（注）本剤の承認された１日用量は最大１０mgである．

２．代謝
本剤の大部分は肝で代謝され，その主なものは芳香環のメチ
ル基が酸化されてカルボン酸となった薬理活性を有しない代
謝物であった６）．また，本剤は肝薬物代謝酵素CYP３A４のほか
CYP２C９，CYP１A２など複数の分子種により代謝される７）８）．

３．排泄
健康成人６例に酒石酸ゾルピデム錠２．５～１０mgを空腹時に単
回経口投与したところ，投与後２４時間までの尿中に排泄され
た未変化体は，いずれの投与量においても投与量の０．５％以
下とごくわずかであった１）．また，健康成人６例に酒石酸ゾル
ピデム錠１０mgを１日１回７日間朝食後に経口投与したとこ
ろ，投与初日，４及び７日目投与後２４時間の尿中未変化体排
泄率は単回投与時と同様，投与量の０．５％以下であった１）．

４．乳汁中への移行（外国人のデータ）
授乳中の婦人５例に酒石酸ゾルピデム錠２０mgを経口投与し
たとき，未変化体の乳汁中排泄率は投与量の０．００４～０．０１９％
であった．投与後３時間目の乳汁中／血漿中濃度比は０．１１～
０．１８であった９）．

（注）本剤の承認された用法は経口投与である．
＊反復投与９例と同一症例を含む （Mean±S.D.）

９３０±６５１２．５±１．２２０３±９６０．８±０．６９反復投与

７９６±５２７２．４±１．３１７２±９６１．７±１．０１１＊単回投与

AUC０－∞
（ng・hr／mL）

t１／２
（hr）

Cmax
（ng／mL）

tmax
（hr）例数

透析患者における薬物速度論的パラメータ

�４腎機能障害患者（外国人のデータ）
慢性腎障害を有する患者１６例（Ccr：０～４７mL／min）に酒
石酸ゾルピデム１０mgを２０分間静脈内持続注入したところ，
健康成人に比べβ相での分布容量（Vdβ）のみ有意に大きか
った４）．
また，透析を受けている慢性腎障害患者９例に酒石酸ゾル
ピデム錠１０mgを１日１回１３～１８日間経口投与したときの
血漿中濃度は単回投与時とほぼ同じであり，血中での蓄積
は認められなかった（下表）５）．

－３－
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１）工藤義雄ほか：臨床医薬６（４）６５１，１９９０［MYS０００９７］
２）本間 昭ほか：未発表（DIR００００２４）
３）Bercoff, E. et al.：未発表（DIR００００１５）
４）Bouchet, J.L. et al.：未発表（DIR００００１６）
５）Fillastre, J.P. et al.：未発表（DIR００００１８）
６）Warrington, S. et al.：未発表（DIR００００１４）
７）Pichard, L. et al.：Drug Metab. Dispos.２３（１１）１２５３，１９９５

［MYS００１９９］
８）Moltke, L.L. et al.：Br. J. Clin. Pharmacol.４８（１）８９，１９９９

［MYS００３４６］
９）Pons, G. et al.：Eur. J. Clin. Pharmacol.３７（３）２４５，１９８９

［MYS０００３２］
１０）工藤義雄ほか：臨床医薬９（Suppl.２）３，１９９３［MYS００１０３］
１１）風祭 元ほか：臨床医薬９（Suppl.２）２３，１９９３［MYS００１０４］
１２）工藤義雄ほか：臨床医薬９（Suppl.２）５７，１９９３［MYS００１０６］
１３）筒井末春ほか：臨床医薬９（Suppl.２）１０１，１９９３［MYS００１０８］
１４）工藤義雄ほか：臨床医薬９（１）７９，１９９３［MYS０００９９］
１５）筒井末春ほか：臨床医薬９（２）３８７，１９９３［MYS００１０２］

【主 要 文 献】

錠５mg：１００錠（１０錠×１０），７００錠（１４錠×５０），
１，０００錠（１０錠×１００），１，０００錠（バラ）

錠１０mg：１００錠（１０錠×１０），７００錠（１４錠×５０），
１，０００錠（１０錠×１００），１，０００錠（バラ）

【包 装】

分子式：C１９H２１N３O・１／２C４H６O６
分子量：３８２．４３
融 点：約１９０℃（分解）
分配係数（１‐オクタノール／水系）：

水：１．１８ pH１：０．３９ pH３：０．５２
pH５：４．６１ pH７：３０９ pH９：３７７

旋光度：〔α〕２０D：約＋１．８°（１g，N，N‐ジメチルホルムアミド，
２０mL，１００mm）

性 状：酒石酸ゾルピデムは白色の結晶性の粉末である．酢酸
（１００）に溶けやすく，N , N‐ジメチルホルムアミド又は
メタノールにやや溶けやすく，水又はエタノール
（９５）にやや溶けにくく，無水酢酸に溶けにくく，ジエ
チルエーテルにほとんど溶けない．光によって徐々に
着色する．

一般名：酒石酸ゾルピデム Zolpidem Tartrate（JAN）
（WHO recommended INN：Zolpidem）

化学名：（＋）‐N,N,６‐Trimethyl‐２‐p‐tolylimidazo［１，２‐a］
pyridine‐３‐acetamide hemi L‐tartrate

構造式：

H3C

CH3

CH3

CH3

N

N
C

COOH

COOH

OHH

C HHO
・1/2

CH2CON

【有効成分に関する理化学的知見】

には明らかな催眠作用がみられたが，翌朝の記憶検査では
影響はみられなかった３７～４０）．
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