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Amoxycillin  にかんする基礎的ならびに臨床的研究

三木文雄 ・尾崎達郎 ・羽田 囘 ・浅井倶和 ・川合道英 ・久保研二

大阪市立大学医学部第一内科

(主任;塩 田憲三教授)

英 国Beecham社 研究所 において開発 され たAmo-

xycillin(α-amino-p-hydroxybenzylpenicillin,以 下

AMPCと 略す)はAmpicillin(以 下ABPCと 略す)

に近似 した化学構造を有 し,そ のin vitroの 抗菌力は

ABPCと 同程度 であるが1)2),消 化管か ら の 吸 収 性 が

ABPCよ りす ぐれ,同 一量のABPC経 口投 与 時 に 比

較 して,よ り高い血中濃度 を示す ことが特長 とされてい

る3)4)。

以下,本 剤について,臨 床分離菌 に対 す る抗 菌 力 を

ABPCと 比較検討 する とともに,本 剤 の消 化 管 か らの

吸収性をABPCと 比較 し,さ らにAMPCとABPCの

消化管か らの吸収性 に対す る食事摂取の影響 を検討す る

目的 で,両 剤経 口投与時 の血清中濃度の推移な らびに尿

中排泄量 を空腹時投与時 と食後投与時 について測定 比較

し,あ わせて,内 科系感染症 に対す る治療効果 を検 討 し

たので,そ れ らの成績 を報告す る。

I 研究対象ならびに研究方法

A 抗 菌 力

諸種 の病巣か ら分離 したStaph.aureus 36株,E.coli

49株 に対するAMPCお よびABPCの 抗菌 力を,日 本

化学療法学会標準法5)に よ り測定 した。 この方法に よ り

測定 したStaph.anreus 209 PJCに 対 するAMPCと

ABPCの 抗菌力は ともに0.2mcg/ml,E.coli NIHJC2

に対す るMICは 両 剤 とも6.25mcg/mlを 示 した。

B 吸収ならび に排泄

健 康成人12名 を対象 とし,AMPC 250mgお よび500

mg,ABPC 500mgを,そ れぞれ空腹時お よび朝食後に

内服 させ た。す なわ ち,(1)AMPC 250mg空 腹時 投与,

(2) AMPC 250mg食 後投与,(3)AMPC 500mg空 腹時

投与,(4)AMPC 500mg食 後投与,(5)ABPC 500mg空

腹時投与,(6)ABPC 500mg食 後投与,の6通 りの場合

の血清中濃度の推移,尿 中排泄量 をcross over法 に よ

り比較 した。

毎回の検査に際 して,前 回に行 なつた薬剤 内服 の影響

を除 くため,6回 の検査 はそれ ぞれ1週 間以上 の間隔を

置いて実施 した。

空腹時投与 に際 して,被 検者 には検査前 日午後10時 以

後 の摂食,摂 水はいつ さい禁止 し,午 前9時 に薬剤の内

服を命 じた。 また食後投与の場合には,食 事摂取 の影響

を一定 にす るため,空 腹時同様,検 査前夜午後10時 以後

は絶食 とし,午 前9時 に一定の食事(ト ース ト2枚,半

熟 鶏卵1個,牛 乳200ml)を 摂 らせ,食 事終了後直ちに

服薬を命 じた。

薬 剤の内服は,い ずれの場合 も150mlの 冷水 ととも

に服用 させた。

薬 剤内服2時 間後 の採血,採 尿 までは い つ さい の 摂

食,摂 水 を禁止 し,2時 間経過以後は自由と した。

同一検査 日に,す べての被検者に対 して,同 一薬剤の

同一投与量 を,同 一方法に よ り投与 すれ ば,測 定条件に

よる誤差が薬剤 あるいはその投与方法に よつて異なつた

程度 にはい り得 る可能性があるので,12名 の被検者に対

す る上記6通 りの薬剤投与形式の順序は,randomに 割

りつ け,検 査を重ね ることに より生 じる測定誤差の影響

の差 を打 消 した。

また,被 検者が,特 定の薬 剤投与形式に対 して,意 識

的に薬剤の吸収性に影響を もつ ような行為を行ない得 る

ことを避け,い つぼ う,測 定実施者 の測定値の読み とり

に際 して,意 識的影 響のはい り得 る余地を無 くすために,

被検者な らびに測定実施者には投与薬剤をblindと し,

投与薬剤割付表 は第3者 が保管 し,毎 回の測定 に際 して

は,発 育阻止帯 の読み と りだけを行ない,す べ ての実験

終 了後に,投 与 薬剤割付表を開封 し,毎 回の測定に際 し

て同時に作成 した標準 曲線か ら濃度計算 を行 なつた。

抗生剤投与後,30分,1時 間,2時 間,4時 間,6時 間

お よび8時 間 目に採血 し,分 離 した血 清について抗生剤

濃 度の測定 を行 ない,ま た,投 与後8時 間 まで,2時 間 ご

とに分割採尿 し,尿量 および尿中抗生 剤濃度 を測定 した。

抗生剤濃度の測定は重層法に より行 なつた。測定用培

地 にHIA(寒 天濃度0.7%)を 使用 し検定菌 と してB.

subtilis,PCI219を 用 いた場 合のAMPCお よびABPC

の標準 曲線はFig.1の ようで,ABPCに 比 してAMPC

の同一濃 度 での発育阻止帯長はやや短いが,両 薬剤 とも

pH7.0燐 酸緩 衝液 希釈 の場合 と,ヒ ト血清希釈 の場合

の標準曲線の差はきわめて少 ない ので,毎 回の測定 に際
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して,被 検血清は希釈せずその まま重層 し,尿はpH7.0

燐酸緩衝液で20倍 お よび40倍 に希釈 して重層 し,い ずれ

も,燐 酸緩衝液希釈 の標準 曲線 で抗生剤濃度の算出を行

なつた。

C 臨 床 治 療 実 験

急性咽頭炎1例,慢 性気管支炎1例,細 菌性肺炎1例,

マイ コプラズマ肺炎1例,肺 化膿症1例,胆 嚢炎1例,

急性膀胱炎7例,計13例 にAMPCを 投与 し,治 療成績

お よび副作用の検討を行なつた。

対象 と した患者 の年齢,性 別,疾 患名,合 併症,起 炎

菌,AMPC投 与量は,Table 6に 示す とお りであ る。

AMPC投 与はいずれ も1日 量を4分 割 し,6時 間 ご

とに経 口投与 した。

臨床効果の判定は,臨 床症状 の消失 とともに起炎菌の

消失 をみた もの,あ るいは起炎菌 の追求が不可能な場合

においても,AMPC投 与後症状が急速に消失 し,AM-

PC投 与中止後 も症 状再燃 をみない ものを著効(++)と

し,臨 床症状が軽快 して も起炎菌 の消失せぬ場合,あ る

いはAMPC投 与中止後症状 の再燃 をきた した場合を有

効(+)と し,臨 床的に も細菌学的 に も効果 の認め られ

ない場 合を無効(-)と した。

II 成 績

A 抗 菌 力

病巣分離菌 のAMPCお よびABPCに 対す る感受性

分布 は,Table 1に 示す とお りであ る。

Staph.aureus 34株 中18株 は12.5mcg/ml以 下 の

AMPCに より発育が阻止 され るが,11株 は100mcg/ml

以上 の耐性 を示す。 また,E.coli 23株 中100mcg/ml以

上 の耐性 を示 した ものは5株 で,13株 は12.5mcg/ml

以下 のAMPCで 発育が 阻 止 され た。 これ らの 菌 の

ABPCに 対する感受性分布は,AMPCに 対す る感受性

分布 と大差を示 さない。

同一菌株 のAMPCとABPCに 対す る感受性 の相関

はFig.2に 示す とお りで,両 薬剤間に交 叉耐性 が認め

られた。

B 吸収 ならび に排泄

被検者12名 における,(1)AMPC 250mg空 腹時投与,

(2) AMPC 250mg食 後投与,(3)AMPC 500mg空 腹時

投与,(4)AMPC 500mg食 後投与,(5)ABPC 500mg空

腹時投与,(6)ABPC 500mg食 後投与,各 投与後の血清

中濃度の推移な らびに尿 中濃度 と排泄量 を,Table 2,

Table 3に 示す。

Fig.1 Standard curves for the bioassay of amoxycillin and
ampicillin by superposition (tube)method

Table 1 Distribution of susceptibility of clinically isolated bacteria to amoxycillin and ampicillin
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Tab1e 2 Serum aatibiotic levels after a single oral administration of amoxycillin

and ampicillin in healthy volunteers (mcg/ml)



VOL. 21 NO. 8 CHEMOT HERAPY 1507

Table 3 Urinary excretion after a single oral administration of amoxycillin 

and ampicillin in healthy volunteers
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a) 血清中濃 度の推移

6通 りの薬剤投与におけ る血清中濃度 の推移の平均値

とその95%信 頼区間を,Table 4に 示す。

空腹時投与3群 の血清中濃度 の 推 移 の 比 較 はFig.3

に示す とお りで,それぞれ の血清 中濃 度 のpeakは,AM

PC 250mg投 与では1時 間後に認め られ4.49mcg/ml

であ るが,AMPC 500mg投 与の場 合は,2時 間 後 で

7.23mcg/ml,ABPC 500mg投 与 で は2時 間 後 で4.02

mcg/mlを 示 した 。

Fig.2 Comparison of antimicmbial activity

of amoxycillin and ampicillin against

clinically isolated bacteria

Fig.3 Serum levels of amoxycillin and ampicil-

lin orally administered in a cross over ex-

periment to healthy fasting volunteers
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空腹時に投与 した場合 と,食 後に投与 した場 合の血清

中濃度 の推移 の比較は,AMPC250mgの 場 合,Fig.4

に示 した とお りで,投 与2時 間後までは空腹時投与 のほ

うが食後投与 よ り高い血清中濃度を示 し,peakの 値は,

空腹時投与 の場合1時 間 で4.49mcg/mlで ある のに 反

して,食 後投与 の場合は2時 間後に存在 して2.62mcg/

mlを 示す。4時 間以後は逆 に食後投与 のほ うが高 い 濃

度を示 した。

AMPC 500mg投 与の場 合 もFig.5の ように,投 与後

2時 間 までは空腹時投与のほ うが高い値 を示すが,peak

値は ともに2時 間後にあ り,空 腹時投与 では7.23mcg/

ml,食 後投与では6.36mcg/mlで ある。投与4時 間以

後はわずかなが ら食後投与のほ うが高い値 を示 した。

また,ABPC 500mg投 与の場合はFig.6の よ うに,

投与2時 間後 までは空腹時投与のほ うがかな り高い値を

示 し,2時 間後にみ られ るpeak値 は,空 腹時投与 では

Table 4 Average values of serum antibiotic levels after a single oral administration

of amoxycillin and ampicillin in healthy volunteers (mcg/ml)

Fig. 4 Before-meal and after-meal serum levels 

of amoxycillin given orally at a dose 

of 250 mg in a cross-over experiment to 

healthy volunteers
Fig. 5 Before-meal and after-meal serum levels 

of amoxycillin orally administered at a 

dose of 500 mg in a cross-over experiment 

to healthy volunteers
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4.02mcg/mlで あるのに 対 して,食 後 投 与 で は2.90

mcg/mlと かな りの差を示 した。投与4時 間以後は,わ

ずかなが ら食後投与のほ うが高 い値を示 した。

b) 尿 中排泄

6通 りの投与形式における尿中排泄量 と尿中回収率の

平均値 とその95%信 頼区間 を,Table 5に 示す。

空腹時投与3群 の累積尿中回収率の比較はFig.7に

示す とお りで,投与後初めの2時 間内の回収率はAMPC

250mg投 与群が22.8%,AMPC 500mg投 与群は14.9

%,ABPC 500mg投 与群は14.0%を 示 し,そ の後 も

AMPC 250mg投 与群が最 も高 い回収率を,ABPC投

与群が最 も低い回収率 を示 し,投 与後8時 間 までの回収

率はAMPC 250mg投 与では50.3%,AMPC 500mg

では46.1%,ABPC 500mgで は41.9%を 示 した。

空腹時投与 と食後投与 に よる尿 中 回 収 率 の 比 較 は,

AMPC 250mg投 与の場 合Fig.8に 示す よ うに,初 め

の2時 間では空腹時投与22.8%に 対 して食後投 与 で は

13.6%と 低 い値 を示すが,そ の後は両者ほぽ等 しいか,

逆 に食後投与 のほ うがやや高い回収率を示 し,投 与後8

時 間までの回収率 は空腹時投与時50.3%に 対 して,食 後

投与時55.0%を 示 した。

AMPC 500mg投 与の場合は,最 初の2時 間だけは空

腹時投与14.9%に 対 して食後投与時11.1%と やや低い

が,他 はすべ て空腹時投与 と食後投与 との間の差は僅少

で,8時 間 内の回収率は空腹時投与時46.1%,食 後投与

時48.0%で ある(Fig.9)。

また,ABPC 500mg投 与 では,最 初の2時 間内の回収

率は空腹 時投与時14.0%に 対 して,食 後投与時は7.096

にす ぎない。そ の後8時 間 までは,食 後投与 と空腹時投

Fig. 6 Before-meal and after-meal serum levels 

of ampicillin given orally at a dose of 

500 mg in a cross-over experiment to 

healthy volunteers

Fig. 7 Urinary recovery of amoxycillin and 

ampicillin orally administered in a 

cross-over experiment to healthy fast-

ing volunteers

Fig. 8 Before-meal and after-meal urinary reco-

very of amoxycillin orally administered 

at a dose of 250 mg in a cross-over ex-

periment to healthy volunteers

Fig. 9 Before-meal and after-meal urinary reco-

very of amoxycillin orally administered 

at a dose of 500 mg in a cross-over ex-

periment to healthy volunteers
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与の尿中回収率に大差を示 さず,結 局投与後8時 間 内の

尿中回収率は空腹時投与時41.9%に 対 して,食 後投与時

は33.9%と かな り低値を示 した(Fig.10)。

C 臨床治療成績

AMPC投 与13例 の治療成績を,Table 6に 一括表示

する。

症例1。 約10日 前 から咳漱,咽 頭痛あ り,サ ル ファ剤

投与 を1週 間受けたが軽快せず,咽 頭 発 赤 著 明 の た め

AMPCを 投与 し,症 状は急速に改善 した。

症例2。 約1年 前か ら咳噺,喀 疾 が持続 し約10日 前か

ら喀疾膿性 とな り,喀 疾か ら肺炎球菌 とHemophilusを

分離 した。AMPC投 与 に よ り,4～5日 後 には喀疾非膿

性 とな り,咳 噺 も軽快 した。 しか しAMPC31日 間投与

継続に よつて も喀 疾中の起炎菌 の消失 は得 られ なか つ

た。

症例3。 約1ヵ 月前から全身倦怠,咳 漱を訴 え,約2

週間前から膿性喀疾増加,37～38.5℃ の発熱 あ り,約3

日間某医で抗生剤投与 を受 けた が軽快せず,数 日前か ら

左胸痛を訴え出 した。胸部 レ線像 で左下野 にびまん性陰

影 を認め,白 血球数11100,赤 沈1時 間値58mm,CRP

(+++)を 示 し,喀 疾か ら肺炎球菌を分離 した。AMPC 1

日1g投 与5日 目には完全 に解熱,そ れ と平行 して膿性

喀疾,胸 痛 も消失 し,1週 間後 には 白血球数6500,赤 沈

値48mm,CRP(-)と な り,2週 後 には胸部異常陰影

もほ とん ど消失 した。 しか し,こ の症例はTable 7に

示 した ようにAMPC投 与後GOT,GPTの 上昇 を認め

たため,2週 間で投与 を中止 した。

症例4。 約10日 前か ら38℃ 内外 の発熱,著 明な咳漱,

少量の喀疾 を訴 え,Cephalexinの 投与を うけたが軽快

せず,胸 部圧迫感,軽 度 の呼吸困難を訴えて受診 した。

胸部 レ線像 で左下野 に中等度 のび まん性陰影を認め,白

血球数10400,赤 沈1時 間値118mm,CRP(+++),寒 冷

凝集反応128× 陽性,喀 疾か ら数種の菌を分離 したが起炎

Fig. 10 Before-meal and after-meal urinary re-

covery of ampicillin orally administered 

at a dose of 500 mg in a cross-over ex-

periment to healthy volunteers

Table 6 Clinical results with amoxycillin
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菌 を断定 し得なかつた。AMPC投 与5日 後には発熱は完

全に消失 し,1週 間後 の白血球数7900,赤 沈値120mm,

CRP(++)寒 冷凝集反応512× 陽性,2週 間後 に は 胸部

異常陰影はほ とん ど完 全に消失 し,赤 沈値86mm1,CRP

(一),寒 冷凝集反応256× 陽性 を示 した 。本 症 例 も,

Table7に 記載 の ようにGOT,GPTの 上昇を認めた

が,AMPC投 与前か らアルカ リ性 フ ォスファ ターゼ の

高値を認めたため,は た してAMPC投 与に よるものか

否かは疑問 である。なお本例は寒冷凝集反応の上昇か ら

みて,起 炎菌は マイ コプラズマの可能性が大であ る。

症例5。 約2ヵ 月前か ら悪寒,発 熱,左 胸痛,咳 漱,

喀疾 あ り,胸 部左上野 に陰影 を認 めLimcomycin, St-

reptomycin,ABPCな どの投与を うけたが,膿 性時に

血性喀疾が持続 した症例 であるが,胸 部左上野に空洞を

伴 つた滲潤性陰影 を認 め,白 血球数数10200,赤 沈1時 間

値44mm,喀 疾か らHemophilusを 分離 した。AMPC

投与1週 間後 には喀疾減少,10日 後には少量 の粘液性疾

を喀 出す るだけ とな り,3週 後には喀疾完全に消失,赤

沈値10mm,白 血球数数6600,レ 線嫁で空洞周囲の滲潤像

は消失 した。

症 例6。6年 前か ら胆石症に よる右悸肋部仙痛発作を

反復 していた患者 であるが,約10日 前か ら39.0～39.5℃

の発熱,白 血球数25300,赤 沈1時 間値69mm,B胆 汁

は採取不 能,A,C胆 汁か らKlebsiellaを 分 離 した。

AMPC 1日2gの 投与を行 なつたが症状改善せず,6.5

日で投与 中止 した。本症例 はそ の後手術に際 して,胆 の

う炎,胆 石症の他 に,胆 の う癌 の存在 を認めた。

症例7。 腎結核 にて右 腎摘 出約40年 後,腎 不全を きた

し入院加療中突然39℃ の発熱,頻 尿を訴え,尿 沈渣 白

血球は1視 野80～90,尿 中大腸 菌106/ml以 上。AMPC

投与2日 後には解熱,尿 所見 も急速に改善,尿 中大腸菌

も消失 した。

症例8。 症例7と 同一患者であ るが,上 記 の ように軽

快後1週 間 で再 び同様 の症状出現,再 びAMPCを 投与 し

た。まつた く同様の経過で諸症 状の改善 をみ たが,AM一

PC投 与18日 目の尿 培養でE.coliに 代わつてProteus

とKlebsiellaを 分離 したため,AMPC投 与を中止 した。

症例9,,僧 帽弁狭窄症にて入院中,突 然41℃ の発熱

下腹部痛,排 尿 痛を訴え,尿 中 白血球1視 野120～150,

E.coli 106/ml以 上,赤 沈1時 間値64mmを 示 した。

AMPC投 与後 の解熱はかな り緩慢で,5日 目に初 めて

平熱 とな り,自 覚症状 も徐 々に改善 したが,尿 所見の改

善はわずかで,尿 中E.coliも 残存 し,無 効 と判 定 し

た。

症例10。 約10日 前か ら頻尿 を訴 え,尿 所見から急性膀

胱炎 と診断 した。AMPC投 与に よ り自覚症状 は急速に

消失,尿 中Ecoliも 消失 した。

症例11。 排 尿痛,残 尿 感,頻 尿を約1週 間前から訴 え

た。尿中Ecoli 106/ml以 上。AMPC投 与に より,3

日目か ら自覚症状は軽快 したが,尿 沈渣所見の改善はや

や遅延 した。ただ し尿中E.coliは 消失 した。

症例12。 頻尿を主訴 と し,尿 中 白血球1視 野40内 外,

尿中E.coli 106/ml以 上。AMPC投 与3日 目から自覚

症状消失 し,尿 沈渣所見 も改 善 した。尿 中E.coliは

106/ml以 下に減少 したが消失はみなかつた。

症例13。 ネ フローゼ症候群治療中,頻 尿,排 尿痛,軽

度の発熱を訴え,尿 沈 渣 白血 球1視 野200～300,尿 中

E.coli 106/ml以 上。AMPC投 与に よ り自覚症状は や

や改善 し始めたが,投 与3日 目か ら発疹を生 じたため,

AMPC投 与 を中止 した。

D副 作 用

症例l3に おいて,AMPC 1日1g投 与3日 目か ら,両

眼周囲 の掻痒を伴つた発赤 が出現,翌 日には前胸部,四

肢 に発疹を認 めるよ うになつたため,AMPC投 与 を中

止 した。中止2日 後に発疹は消槌 した。な お本症例は過

去に薬剤 ア レルギーの既往は有 していなかつた。

AMPC投 与に際 して,肝 機能,腎 機能のチ ェ ックを し

た症例 の検査成績 を,Table 7に 示す。症例3お よび4

においてAMPC投 与中,GOT,GPTの 軽度の上昇 を

認めたが,症 例4はAMPC投 与 前 か らAlk.Phos-

Table 7 Serum GOT and GPT, alkaline phosphatase, blood urea-N and protein in 

urine before and after administration of amoxycillin
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phataseの 高値 を認め るた め,Transaminaseの 上 昇

がはた してAMPCに よる ものか否かははなはだ疑問 で

ある。 また症例3も 症状の軽快固定 した状態の慢性肝炎

を合併 していた患者 であ り,GOT,GPTの 上昇が出現

しやすかつた状態にあつた と考 えられ る。

以上 のほか,全 例内服に伴 う消化管障害を訴えず,そ

の他特に副作用は認め られ なかつた。

IV 総括 ならびに考察

病巣分離 ブ ドウ球菌34株 な らびに大腸菌23株 に対す る

Amoxycillinの 抗菌力をAmpicillinの 抗菌力 と比較

した結果,in vitroの 抗 菌 力 の面 では,Amoxycillin

はAmpicillinと 大差を示 さない ことを認めた。 また両

薬 剤間 に交叉耐性の存在 を認めた。

AMPCとABPCの 消化管か らの吸収性を比較 し,

さらに両薬剤の消化管か らの吸収性に対す る食事摂取 の

影響を検討す る目的で,12名 の健康成人を対 象 として,

cross over法 に より,AMPC 250mgお よび500mg,

ABPC 500mgの 経 口投与 を空腹時お よび食後に行 ない,

血清 中濃度の推移ならびに尿中排泄量を比較 した結果,

空腹時投与時 の血清中濃度のpeakは,AMPC250mg

投与時 は4.49mcg/ml,AMPC 500mg投 与時は7.23

mcg/ml,ABPC 500mg投 与時は4.02mcg/mlを 示 し

Amoxycillinの ほ うが,同 一量 のAmpicillin投 与時 の

約1.8倍 高い血清中濃度 を示 し,半量 のAMPCがABPC

とほぼ同程度の血清中濃度を示す ことを認めた。食後投

与時 の血清中濃度のpeakは,AMPC 250mg投 与時 は

2.62mcg/ml,AMPC500斑9投 与時は6.36mcg/ml,

ABPC 500mg投 与時は2.90mcg/mlで,ABPCで は

食事摂取 に より血清中濃度上 昇の抑制が著明に認め られ

たが,AMPCで は,食 後投与時,吸 収はやや遅れ るも

のの,血 清中濃度 のpeak値 には,大 きな影響がみ られ

ない。

8時 間内の尿中回収率は,空 腹時投与の場合,ABPC

500mg投 与時41.9%で あるのに反 し,AMPC 250mg

投与時は50.3%,500mg投 与時は46.1%と やや高い値

を示す。 また,食 後投与 の場合には,ABPCで は33.9%

に低下するが,AMPCで は250mg投 与時 は55.0%,

500mg投 与時は48.0%と 低下はみ られない。

すなわち,AMPCはABPCに 比 較 して消化管か ら遙

かに よく吸収 され,か つ,食 事摂取の影響が僅少 であ り,

内服剤 と してABPCよ りす ぐれた性 質を もつ ことを認

めた。

急性咽頭炎1例,慢 性気管支炎1例,肺 炎2例,肺 化

膿症1例,胆 の う炎1例,急 性 膀 胱 炎7例,計13例 に

AMPC1日0.5～29を 経 口投与 し,著 効3例,有 効7

例,無 効2例,効 果判定不能1例 の成績を得た。 無効例

の うち,症 例6は 胆 の う癌を有 し,か つ,起 炎菌 がAM-

PCに 感受性を示 さないKlebsiellaで ある た め 無効 は

当然 の結果 と考え られ る。症例9は 僧帽弁狭窄症を有 し

ているが代償 されてお り,特 にAMPC無 効の原因は認

め られ なかつた。 また著効を得 られ なかつた症例の多 く

は,何 らか の基礎疾患を有する患者 である。

以上得 られた臨床症例は少数 で もあ り,ABPCと 効

果 を比較す ることは不可能である。

副作用 と して,1例 に投与3日 目に発疹を きた し,翌

日投与を中止 した。他のペ ニシ リン同様,本 剤について

も,投 与に際 して ア レルギー反 応の発生には充分注意を

払 う必要があ る。 この他,1例 に一過性 の トランスア ミ

ナーゼの上昇を認めた他,特 記すべ き副作用は認め られ

なかつた。

V む す び

AMPCに ついて基礎的な らびに臨床的検討 を行 ない,

以下 の成績 を得た。

1) 試験管 内抗菌 力はABPCと ほ ぽ 同様 であ り,

ABPCと の間に交 叉耐性 が存在す る。

2) AMPCはABPCに 比 して消化管 からの吸収性に

す ぐれ,吸 収に対す る食事摂取の影 響はきわめて少 ない。

3) 消化管か らの吸収性の向上 に伴 つて,尿 中排泄量

もABPCよ り高 値を示す。

4) 13例 の内科系感染症に投 与 し,著 効3例,有 効7

例,無 効2例,効 果判定不能1例 の成 績を得 た。副作用

として,発 疹,ト ランスア ミナーゼの上昇が各1例 認め

られた。
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Abstract

Amoxycillin(ƒ¿-Amino-p-hydroxybenzylpenicillin)is a new semisynthetic antibiotic developed by Beecham 

Research Laboratories, Great Britain. Its in vitro antibacterial activity and its absorption from digestive

tract after the oral administration to humans, were investigated in comparison with ampicillin, and 

the treatment effect was investigated on several kinds of infections. The results obtained are as follows. 

1) Antibacterial activity : The amoxycillin sensitivity was measured on 34 strains of Staphylococcus 

isolated from lesions, and 14 strains exhibited the MIC of less than 6. 25 mcg/ml, while there existed 11 

resistant strains of more than 100 mcg/ml. As to Escherichia coli, 17 out of 23 strains were inhibited 

the growth by 3. 12•`25 mcg/ml of amoxycillin, though 5 strains were resistant at more than 100 mcg/ml. 

This antibacterial activity of amoxycillin was almost the same degree as that of ampicillin which was 

measured simultaneously, and a cross resistance was observed between two drugs. 

2) Absorption and excretion : Amoxycillin (250 mg and 500 mg) and ampicillin (500 mg) were ad-

ministered orally at an empty stomach and after meal to 12 healthy adults, and the transition of blood 

concentration and the excretory amount in urine were compared by a cross over method. As the results, 

a peak of blood concentration after administered at an empty stomach, demonstrated 4. 49 mcg/ml with 

250 mg of amoxycillin, 7. 23 mcg/ml with 500 mg of amoxycillin, and 4. 02 mcg/ml with 500 mg of ampicil-

lin. That is, amoxycillin showed the blood concentration of 1. 8 fold higher than that of ampicillin with 

the same dose, and thus amoxycillin may show almost the same blood level with a half dose of ampicil-

lin. As for the peak of blood concentration after meal, it was 2. 62 mcg/ml with 250 mg of amoxycillin, 

6. 36 mcg/ml with 500 mg of amoxycillin, and 2. 90 mcg/ml with 500 mg of ampicillin, and thus the blood 

concentration was suppressed remarkably by intake of meal with ampicillin, whereas the peak value 

of blood concentration was not remarkably influenced by intake of meal with amoxycillin, though the 

absorption was a little delayed there. 

As to the recovery ratio in urine within 8 hours, when the drug was administered at an empty sto-

mach, it was 41. 9% with 500 mg of ampicillin, while 50. 3% with 250 mg of amoxycillin and 46. 1% with 

500 mg of the same drug, showing thus slightly higher values with amoxycillin. On the other hand, 

when the drug was administered after meal, the ratio lowered to 33. 9% with ampicillin, while 55. 0% 

with 250 mg of amoxycillin, and 48. 0% with 500 mg of the same drug, exhibiting thus no fall. 

That is to say, amoxycillin is absorbed from digestive tract far better than ampicillin, and the effect 

of meal intake is more slight as well. 

3) Clinical result : Amoxycillin was administered orally at a dose of 0. 5•`2g per day to 1 case of 

acute pharyngitis, 1 case of chronic bronchitis, 1 case of bacterial pneumonia, 1 case of primary 

atypical pneumonia, 1 case of pulmonary purulent inflammation, 1 case of cholecystitis and 7 cases of 

acute cystitis, totalling 13 cases. The results obtained were remarkably effective in 3 cases, effective 

in 7 cases, ineffective in 2 cases, and undecided in 1 case. 

As to the side effect with amoxycillin, no remarkable one was observed, except 1 case in which the 

administration was interrupted due to an eruption 4 days after the beginning of administration, and 

another 1 case in which a temporary rise of transaminase was noticed after 2 weeks of administration.


