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さまざまなオピオイドの特徴一覧
薬物名
（五十音順）

投与経路（経口の下の数字は生体内利用率）
適応 鎮痛効果（モルヒ

ネを1として）
物質としての
半減期

作用
副作用，特徴 代謝様式 薬物名

（五十音順）静脈 経口 筋肉 硬膜外 皮下 その他 オピオイド受容体に
対して

オピオイド受容体
以外

エプタゾシン 〇 〇 〇 〇 術後痛，がん性疼痛 〜1/3 約 2時間 拮抗性鎮痛薬（μ拮
抗薬，κ作動薬）

交感神経刺激作用
一過性呼吸抑制

肝代謝（グルクロン酸抱合）
腎排泄

エプタゾシン

オキシコドン 〇 〇
〜60％

〇 がん性疼痛，激しい咳嗽
発作における鎮咳

2/3〜3/4（静注）
4/3〜3/2（経口）

3.5〜4時間 μ作動薬，κ作動薬 CYP2D6およびCYP3A4 阻害作用を
有する薬物との併用で作用増強

肝代謝（CYP2D6，CYP3A4）
腎排泄

オキシコドン

コデイン 〇
〜50％

激しい疼痛時における鎮
痛，鎮咳

1/6 2.5〜3時間 μ作動薬〔代謝産物
（モルヒネ，M6G）
の作用〕

CYP2D6活性が低い場合は鎮痛作用
が弱い
抗コリン薬・抗凝固薬の作用増強

肝代謝（CYP2D6）によるモル
ヒネとM6Gへの変換（10％），
C6Gへの変換（80％以上）

コデイン

ジヒドロコデイン 〇 激しい疼痛時における鎮
痛，鎮咳

1/6 4〜5時間 μ作動薬〔代謝産物
（ジヒドロモルヒネ）
の作用〕

CYP2D6活性が低い場合は鎮痛作用
が弱い

肝代謝によるジヒドロモルヒネへ
の変換

ジヒドロコデ
イン

タペンタドール 〇
32％

がん性疼痛 〜1/3 4〜5時間 μ作動薬 ノルアドレナリン
再取り込み阻害作
用

抗うつ薬との併用でセロトニン症候群
の可能性
MAO阻害薬併用で作用増強

肝代謝（グルクロン酸抱合） タペンタドー
ル

トラマドール 〇
〜75％

〇 〇 〇 がん性疼痛，術後痛，慢
性疼痛

1/15〜1/5 約 6時間 μ作動薬〔代謝産物
（O-デスメチルトラ
マドール）の作用〕

セロトニン・ノル
アドレナリン再取
り込み阻害作用

痙攣発作とセロトニン症候群の可能性
便秘は少ない
CYP2D6活性が低い場合は鎮痛作用
が弱い

肝代謝（CYP2D6，CYP3A4）
腎排泄

トラマドール

ヒドロモルフォン 〇 〇
24％

〇 がん性疼痛 5〜8 2〜3時間 μ作動薬 悪心・嘔吐，便秘，眠気 肝代謝（グルクロン酸抱合） ヒドロモル
フォン

フェンタニル 〇 〇 くも膜下
経皮
バッカル
舌下

全身麻酔と局所麻酔にお
ける鎮痛，術後痛，がん
性疼痛

50〜100 約 4時間 μ作動薬 大量投与時に徐脈や胸壁筋強直（便秘，
眠気は比較的少ない）

肝代謝（CYP3A4）
腎排泄

フェンタニル

ブトルファノール 〇 〇 〇 鼻腔内 麻酔中の鎮痛補助，術後
痛，がん性疼痛

〜5 約 3時間 拮抗性鎮痛薬（μ部
分作動薬，κ作動
薬）

鎮痛作用に対する天井効果 肝代謝
腎・胆道排泄

ブトルファ
ノール

ブプレノルフィン 〇 〇 〇 経皮
直腸内

麻酔中の鎮痛補助，術後
痛，がん性疼痛，心筋梗
塞による疼痛，慢性疼痛

33〜40 約 2時間 拮抗性鎮痛薬〔μ部
分作動薬，κ拮抗薬，
代謝産物（ノルブプ
レノルフィン）にも
鎮痛作用〕

受容体からの解離が遅く長時間作用
CYP3A4 阻害作用を有する薬物との
併用で作用増強

肝代謝（CYP3A4）
腎・胆道排泄

ブプレノル
フィン

ペチジン 〇 〇 〇 〇 くも膜下 麻酔中の鎮痛補助，激し
い疼痛時における鎮痛，
鎮静，鎮咳，鎮痙，無痛
分娩，術後シバリング抑
制

1/10〜1/5 3〜4時間 μ作動薬，κ作動薬 局所麻酔作用，ア
トロピン様作用

長期投与で振戦，不安，ミオクーヌス，
痙攣

肝代謝（加水分解，N- 脱メチル
化）
腎排泄

ペチジン

ペンタゾシン 〇 〇 〇 麻酔中の鎮痛補助，激し
い疼痛時における鎮痛，
術後痛

1/4〜1/2 2〜3時間 拮抗性鎮痛薬（μ拮
抗薬，κ作動薬）

血圧・心拍数・末梢血管抵抗・左室仕
事量の増加
鎮痛作用に対する天井効果

肝代謝（グルクロン酸抱合） ペンタゾシン

メサドン 〇
〜85％

がん性疼痛 5〜10 30〜40時間 μ作動薬 NMDA受容体拮
抗作用

QT延長・心室性頻拍
投与開始後定常状態に達するのに約 1
週間を要する

肝代謝（CYP3A4，CYP2B6） メサドン

モルヒネ 〇 〇
〜25％

〇 〇 〇 くも膜下
直腸内

麻酔中の鎮痛補助，激し
い疼痛時における鎮痛，
激しい咳嗽・下痢の改善

1 2〜4時間 μ作動薬〔代謝産物
（M6G）にも鎮痛作
用〕

悪心・嘔吐，便秘，眠気，呼吸抑制
縮瞳（オピオイドに共通の副作用）
腎機能障害で代謝産物蓄積

肝代謝（グルクロン酸抱合により
M3GとM6Gに変換）
腎排泄

モルヒネ

レミフェンタニル 〇 全身麻酔における鎮痛 50〜100 8〜20分 μ作動薬 血圧低下，徐脈，筋硬直 血中・組織内の非特異的エステ
ラーゼによる代謝

レミフェンタ
ニル
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