
 

【禁忌 (次の患者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

【組成・性状】

【 効能・効果】

下記疾患の胃粘膜病変(びらん、出血、発赤、付着粘液)並び

に消化器症状の改善

急性胃炎、慢性胃炎の急性増悪期

胃潰瘍、十二指腸潰瘍

【 用法・用量】

通常、成人には１回１錠(ピレンゼピン塩酸塩無水物として

25mg)を、１日３～４回経口投与する。

なお、年齢、症状により適宜増減する。

【 使用上の注意】

１．慎重投与(次の患者には慎重に投与すること)

(1)前立腺肥大のある患者

［排尿困難を起こすことがある。］

(2)緑内障の患者

［眼圧を上昇させることがある。］

２．重要な基本的注意

眼の調節障害等を起こすことがあるので、本剤投与中の

患者には自動車の運転等危険を伴う機械の操作に注意さ

せること。

３．副作用

内服剤投与による臨床試験及び市販後の使用成績調査で

の調査症例20,219例中副作用が報告されたのは500例

(2.47％)であった。主な副作用は口渇294件(1.45％)、便

秘63件(0.31％)、下痢42件(0.21％)、発疹17件(0.08％)、

嘔気14件(0.07％)等であった。また、臨床検査値におい

ては特に一定の傾向を示す変動は認められていない(再審

査終了時)。

(1)重大な副作用

1)無顆粒球症(頻度不明)：このような副作用があらわれ

るとの報告があるので、患者の状態に十分注意し、こ

のような症状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。

2)アナフィラキシー様症状(頻度不明)：アナフィラキシー

様症状(発疹、蕁麻疹等)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

以下のような副作用があらわれた場合には、症状に応じ

て適切な処置を行うこと。

注)発現した場合には、投与を中止し、適切な処置を行うこと。

４．高齢者への投与

一般に高齢者では生理機能が低下しているので、減量す

るなど注意すること。

５．妊婦、産婦、授乳婦等への投与

(1)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)授乳婦に投与するときは授乳させないよう注意すること。

［動物で乳汁への移行が認められている。］

６．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。

＊７．過量投与

(1)症状

過量投与した場合、抗コリン作用によるとみられる口渇、

せん妄、頻脈、イレウス、尿閉等があらわれることがある。

(2)処置

通常早期には、活性炭の投与、胃洗浄等を行う。また、

必要に応じ、副交感神経興奮薬の投与および尿閉の場合

の導尿等、適切な支持療法を行うこと。

８．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。)

【薬 物 動 態】
１．吸収・代謝・排泄

健康成人にピレンゼピン塩酸塩無水物25mgを経口投与した場合、

２～４時間で最高血中濃度約32ng/mLに達する。血中濃度の半減

期は約13時間である。1) なお、吸収率は約26％である。2)

尿中への排泄率は約10％であり、24時間で大部分が排泄され、連

続投与しても蓄積性は認められない。1)

健康成人にピレンゼピン塩酸塩無水物25mgを経口投与した場合、

ほとんど代謝を受けず、血漿、尿及び糞中では大部分が未変化体

である。2)

食事により血中濃度－時間曲線下面積(AUC)が30％低下する。3)

貯 法 気密容器、遮光保存

使 用 期 限 外箱、容器に使用期限を表示
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２．蛋白結合率

ヒト血漿蛋白との結合率は約12％である。2)

［参考：2,3)は外国人でのデータ］

３．分布(参考)

静脈内投与した場合、消化管内、肝、腎、下垂体、唾液腺、膵、

肺に高濃度に分布し(ラッ卜4,5,6)、ヒヒ7))、中枢神経系及び胎児

内にはほとんど移行せず(マウス5)、ヒヒ7))、乳汁中へは移行し

た(ラット6))。

【 臨 床 成 績】
胃炎、胃潰瘍、十二指腸潰瘍を対象とした二重盲検比較試験の結果、

本剤の有用性が認められた。8,9,10) これらの二重盲検比較試験を含む国

内214施設、総計1,511例について実施された臨床試験成績は次のとお

りであった。

【 薬 効 薬 理】
１．胃液分泌抑制作用に対する選択性

胃液分泌を選択的かつ著明に抑制し、心臓、唾液腺、眼、膀胱な

どに対する作用は弱い(ラット11)、イヌ11))。これは生体の各種ム

スカリン受容体(high affinity site,low affinity site)に対し、それぞ

れ区別して結合できる性質を有するためと考えられている(ラッ

ト12))。

２．胃液分泌抑制作用

カルバコール、ガストリン、ヒスタミン及び肉エキスなどによる

胃液、胃酸、ペプシンの分泌亢進を抑制する(ラット11,13,14,15)、イ

ヌ11,13,15))。

３．抗ガストリン作用

肉エキス投与による血中ガストリン値の上昇を抑制する(イヌ13))。

４．防御因子増強作用

(1)胃粘膜血流増加作用が認められ(ラット16)、イヌ17))、また、全身

拘束ストレス負荷時に見られる胃粘膜微小循環の異常も改善する

ことが認められている(ラット18))。

(2)ストレス負荷時、レセルピン投与時の胃粘液産生減少を抑制する

(ラット19))。

５．各種実験潰瘍に対する効果

(1)シェイ、ストレス、レセルピン、アスピリン、インドメタシン、

ヒスタミン及びシステアミン等の急性潰瘍に対して抗潰瘍作用を

示す(ラット13,14,20,21,22)、モルモット22)、ミニブタ22))。

(2)熱灼潰瘍と熱灼-コーチゾン潰瘍等の慢性潰瘍、さらに抗コリン

剤では無効とされている酢酸潰瘍に対しても、治癒促進効果を示

す(ラット20,22,23))。

６．実験的急性胃炎に対する効果

塩酸-タウロコール酸、エタノール投与時の胃粘膜損傷に対して

抑制効果を示す(ラット24,25))。

７．実験的慢性胃炎に対する効果

タウロコール酸投与時の慢性(萎縮性)胃炎の発症に対して抑制効

果を示す(ラット26))。

８．臨床薬理

(1)胃液分泌抑制作用

健康成人において、基礎及び刺激分泌抑制試験で、胃液、胃酸、

ペプシン分泌量の有意な減少及び分泌亢進を抑制する。27)

(2)抗ガストリン作用

胃潰瘍患者において、試験食負荷による血中ガストリン値の上昇

抑制及び空腹時血中ガストリン値を低下させる。28)

【 有効成分に関する理化学的知見】
一般名：ピレンゼピン塩酸塩水和物(JAN)

Pirenzepine Hydrochloride Hydrate(JAN)

Pirenzepine(INN)

化学名：11-［（4-Methylpiperazin-1-yl）acetyl］-5,11-dihydro-6H-pyrido
［2,3-b］［1,4］benzodiazepin-6-one dihydrochloride 
monohydrate

化学構造式：

分子式：C19H21N5O2・2HCl・H2O
分子量：442.34

性 状：

・白色～微黄色の結晶性の粉末である。

・水又はギ酸に溶けやすく、メタノールに溶けにくく、エタノール

（99.5)に極めて溶けにくい。

・本品１gを水10mLに溶かした液のpHは1.0～2.0である。

・光によって徐々に着色する。

融 点：約245℃(分解)

分配係数：

(クロロホルム/緩衝液)

＊＊【包 装】
ガストロゼピン錠25mg：100錠 (10錠×10) PTP

1000錠 (10錠×100) PTP
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