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DI 委員会トピックス 

片頭痛治療剤 レイボー®錠 

2022 年 4 月 20 日、片頭痛急性期治療ではトリプタン以来約 20 年ぶりに新薬ラスミジタンコハク酸

塩錠（レイボー錠）が薬価収載された。現在、片頭痛急性期の主な治療薬は①アセトアミノフェン、

②NSAIDS、③トリプタン、④エルゴタミン、⑤制吐薬があり、新薬ラスミジタンはトリプタンとは

異なるセロトニン受容体に作用する。 

トリプタンは主に 5-HT1B/1D 受容体に作用して血管を収縮させることで片頭痛を改善すると考えられ

ているが、血管収縮作用により脳心血管系疾患の既往歴のある患者には禁忌である。 

ラスミジタンは 5-HT1B/1D受容体よりも 5-HT1F受容体に対する親和性が 440 倍以上の選択的 5-HT1F

受容体作動薬（ditan）であり、三叉神経を含む疼痛経路を抑制することによって、ニューロペプチド

放出を減少させ、片頭痛に対する治療効果を示すと考えられている。 

『頭痛の診療ガイドライン 2021』では「Lasmiditan は心血管系に危険因子をもつ片頭痛患者の急性

期治療薬として期待され、さらにはトリプタンが忌避される特殊型片頭痛や可逆性脳血管攣縮症候群

（reversible cerebral vasoconstriction syndrome：RCSV）の既往がある片頭痛に対する応用も期待

される」「浮動性めまい、傾眠の副作用があるため、FDA では投与後 8 時間以内に、自動車運転や機

械操作に従事しないようにとの注意喚起がなされており、実臨床で使用可能になった場合には注意が

必要である」と記載されている。 

片頭痛は国際的にも疾病負担が非常に高い疾患であることが知られている。ラスミジタンが急性期治

療薬の選択肢に加わり、理想的な片頭痛急性期治療（①2 時間以内に頭痛が消失し、②普段と同じレ

ベルの活動が可能となり、③不快な有害事象がないか最小限である）に寄与すると期待される。 

一般名 ラスミジタンコハク酸塩錠 

商品名 レイボー錠 

化学名 2,4,6-Trifluoro-N-{6-[(1-methylpiperidin-4-yl)carbonyl]pyridin-2-yl}benzamide 

hemisuccinate 

分子式 

分子量 

(C19H18F3N3O2)2・C4H6O4 

872.81 

構造式 

 

効能・効果 片頭痛 

規格 50mg 100mg 

分布 血液脳関門通過性（1mg/kg 単回経口投与（ラット）） 

Fischer ラット（雄）にラスミジタン 1mg/kg を単回経口投与したとき、投与 15 分

後に血漿中濃度は 48.2ng/mL、脳内濃度は 75.4ng/g に達し、脳/血漿比は 1.56 であ

った。以上より、投与 15 分後にはラスミジタンは血液―脳関門を通過していること

が示唆された。また、血漿及び脳での AUC0-∞は、それぞれ 158ng・hr/mL及び 409ng・

hr/g であり、脳/血漿 AUC 比は 2.6 であった。 
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排泄 主に尿中排泄 

外国人健康被験者 8 例を対象に、［14C]ラスミジタン 200mg を単回経口投与したと

き、総放射能の約 95%が尿中及び糞便中に回収された。総放射能の主な排泄経路は

尿であり、ラスミジタン関連物質の尿中からの平均回収率は 86.8%であった。ラス

ミジタン未変化体として投与量の 2.91%が、M8（ケトン還元体）として投与量の約

66%が尿中に排泄された。 

用法・用量 通常、成人にはラスミジタンとして 1 回 100mg を片頭痛発作時に経口投与する。た

だし、患者の状態に応じて 1 回 50mg 又は 200mg を投与することができる。 

頭痛の消失後に再発した場合は、24 時間あたりの総投与量が 200mg を超えない範

囲で再投与できる。 

臨床成績 国内第Ⅱ相試験（MONONOFU 試験） 

 

 

主な副作用 重大な副作用として、セロトニン症候群（0.1%未満） 

発現頻度 1%以上：浮動性めまい、動悸、回転性めまい、悪心、疲労、異常感、筋

力低下、嗜眠、錯間隔、傾眠、感覚鈍麻、協調運動障害 
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セロトニン

受容体選択

性 

 

 

食事の影響 外国人健康成人 30 例に本剤 200mg を空腹時及び食後に単回経口投与した。空腹時

及び食後の tmax の中央値はそれぞれ 1.50 時間及び 2.50 時間であった。tmax の中央

値に、空腹時投与と食後投与の間で統計学的に有意な差（p=0.01、Wilcoxon 符号付

順位検定）が認められたが、実測値から得られた差の中央値の 90%信頼区間は 0 を

含んでいた。t1/2は空腹時投与と食後投与のいずれも約 3.8 時間であった。また、空

腹時投与と比較して、食後投与で Cmaxが 22%、AUC0-∞が 19%増加したが、この増

加は個体間変動（Cmax：43%、AUC0-∞：38%）の範囲内であった。本結果から、本

剤は食事の有無にかかわらず服用することができると考えられた。 
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