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Amoxycillin (BRL 2333) にかんする実験的研究および臨床観察
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I 緒 言

広域抗菌 スペ ク トラムを有す る半 合成 ペニシ リソの1

新物質 と して,Amoxycillinが 提 出され,す でにその

抗菌性 お よび吸収排泄 などについて報告 され ている1,2)。

私 どもも本物質 の提供 を受け,2,3の 実験 を行 な つ た

後,少 数 例ながら臨床 に応用す る機 会を得たので,以 下

にそ の成績 を記 述 す る。 な お,Amoxycillinは 以 下

AMPCと 略称す る。

II 試験管内抗菌力

日本化学療法学会標準法3)に よ り,希 釈寒天平板法 を

用 いて,AMPCの 各種細菌に対する発 育阻止作用を,

ABPCお よびCBPCと 比較検討 した。

そ の成績はTable1に 示 した とお りで,ま ず黄色 ブ ド

ウ球菌20株 に対 しては,a)の とお り,AMPCはMIC

0.20mcg/mlと3.13mcg/mlに2つ の峰 を有 す る分 布

を 呈 し,ほ ぼABPCの それ と一 致 して い た が,CBPC

よ りはMIC値 の 低い もの が 多 か つ た。 な お 菌 株 中,

209P株 に 対 して はAMPC 0.20mcg/ml,ABPC 0.20

mcg/ml,CBPC 1.56mcg/mlのMICが 得 られ た 。

グラ ム陰 性 桿菌 に対 しては,大 腸 菌の2株 中1株 では

3剤 が 同 じMIC 6.25 mcg/ml,1株 で はABPCが

3.13mcg/ml, AMPC12.5mcg/ml, CBPC 25.0 mcg/

mlと と もに 劣 る抗 菌 力 を 呈 して い た。 変 形 菌,緑 膿 菌

に対 してはAMPCとABPCは まつ た く同程 度 で,ほ

と ん ど抗 菌 力 を 示 さず,CBPCが 有 効 な菌 株 に も 無 効

で あつ た。

III 投与 後 の血 清 中濃 度

AMPCは 経 口投 与 に よ り使 用 され るの で,本 物 質 お

a) Staphylococcus aureus, 20 strains

b) Gram-negative rods

Table 1 In vitro antibacterial activity of amoxycillin (AMPC), 
ampicillin (ABPC) and carbenicillin (CBPC) 
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よびABPCの 各250mgま たは500mgを,肝 および腎

の障害を有 しない感染症患者に投与 し,1,2お よび4時

間後 の血清中濃度を定量 した0な お,AMPCとABPC

投 与の間には3日 間の間隔 をおい てcrossoverし た。

定量法はB.subtilis PCI-219株 を指示菌 とした重層

法を用い,pH7.0の 燐酸緩衝液に よる既 知濃 度希 釈 液

が示 した阻止帯を基準 として判定 した。

成績はTable 2に 示 した とお りで,AMPC250mg

内服1時 間後に5.0mcg/ml,500mg投 与1時 間 後 に

10～11mcg/mlの 血清中有効濃度が得 られたのに 対 し,

ABPC内 服後の最高値はむ しろ2時 間後 にあ つ て,1

時間後 の濃度は250mg投 与 後 に1.5mcg/ml,500mg

投与後に45～5.4mcg/mlに とどまつていた。また2お

よび4時 間後の血清中濃度 もAMPC内 服 後 の ほ うが

ABPC内 服後 よりも高値 となつていた。

この うち第2例 の1お よび2時 間後血清について,そ

の抗 ブ ドウ球菌作用を検討 した。実験 は各血清を中性 ブ

イョンに よつて4,8,16お よび32倍 に希釈 し,こ れに両

物質に よるMICが ともに3.13mcg/mlの 黄色 ブ ドウ球

菌生菌株の18時 間 ブイ ヨン培 養100倍 希 釈 液 を,0.1

ml/5mlの 割合で接 種 して,18時 間37℃ に お い た 後,

発育程度を肉眼で判 定す る方法 に よつた。

その成績はTable 3に 示 した とお りで,両 剤 と も,

また1お よび2時 間後の血清 ともに,ほ ぼ同程度 の発育

阻止作用 を呈 していた。

IV 臨 床 観 察

私 どもがAMPCを 臨床に用いたのは,ま だわず かに

3例 に過 ぎないが,そ の概要をTable 4に 示 した。

す なわち,2例 は急性肺炎患者 で,胸 部X線 縁に も,

1例 は中等症,他 の1例 も軽度 の肺炎性陰影 を認め てお

り,発 熱な らびに膿性喀疾な ど各種臨床症状 も伴つ てい

た。 うち1例 はAMPC 250mgず つ1日4回,他 は500

mgず つ1日4回 投与 し,1例 では急速に症 状の緩解 お

よび胸 部X線 陰影 の改善が見 られ,他 の1例 はやや前例

よ りは遅 い速度 で好転が得 られた。 また膿様疾お よび胸

部 ラ音を認めた急性気管支炎の1例 に もAMPCを2g

ずつ14日 間投与 したが,症 状 の改善は緩徐であつた。

各症例 とも喀疾か ら黄色 ブ ドウ球菌を証明 し,デ ィス

ク法に よ りABPCに 感性 であつた。 これ らブ ドウ球菌

は第1例 お よび第3例 では消失,第2例 では減少を きた

していた。

全例 に副作用 を認め なかつた。

V 総括な らびに考 案

すでに報告 されている ところでは,AMPCの 特長は

Table 2 Serum concentrations of amoxycillin (AMPC) and ampicillin 

(ABPC) after single oral administration (mcg/ml)

Table 3 Antistaphylococcal activity of serum after 500 mg single oral 
administration of amoxycillin (AMPC) and ampicillin (ABPC)
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既存の広域抗菌スペ ク トラム ・ペニシ リンとほぼ同等の

抗菌力を有 し,し か もよ り早 い血中濃 度の上昇に あると

いえよ う。私 どもの得た実験成績 で も,AMPCの ブ ド

ウ球菌に対す る発育阻止作用 はABPCの それ とほぼ同

程度で,CBPCよ りも優れてお り,逆 に グラム陰 性 桿

菌に対 してはCBPCよ りもやや劣つていた。

また2症 例について行 なつたABPCと のcross over

実験成績では,AMPC投 与1時 間後の血清中有効 濃 度

は明 らかにABPC投 与後 のそれ よ りも高 く,2,4時

間値において もやや後者 を上廻つ ていた。

しか し,そ の血清 を用 いて直接抗 ブ ドウ球菌作用を検

討 した実験 では,AMPCとABPCの 問には差異 を 証

明 し得なかつた。

これ らの ことか ら,AMPCはABPCよ りも確 か に

吸収が良好で,早 期 に高 い血中濃度を得 る利点があ り,

その抗菌作用 もABPCに 劣らないの であるか ら,生 体

内におけ る化学療 法効果 は多少 と もABPCよ り上廻 る

ことが期待 されたのである。

私 どもの臨床経験 はなお乏 しく,し か も呼吸器感染症

だけに限 られていて,そ れ ゆえに起炎菌 の確定 も不充分

であつたが,3例 中1例 の急性肺炎例 では 明らかに著 し

い臨床症状の改善 が認め られ ていた。 また全例になん ら

の副作用 も見なかつたが,こ れ らにつ いては今後 よ り多

数 の症例 につい て観察 した上で,結 論を 得 た い と考 え

る。

VI 摘 要

新半合成 ペニシ リン,Amoxycillinに ついて実験的

ならびに臨床的に検討 し,そ の抗菌 力はABPCに ほぼ

匹敵 し,内 服後の血中濃度上昇はABPCよ りも早 く,

かつ高値 であることを認めた。

3例 の呼吸器感染症 に投与 して,1例 に著効,他 の1

例 に有効 であ り,全 例に副作用 を見 なかつた。

本論文 の概要 は第21回 日本化学療 法学 会総会(昭 和48

年6月,札 幌)に おいて発表 した。
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The laboratory and clinical studies have been carried out with amoxycillin (AMPC), a new broad-

spectrum semisynthetic penicillin, and the following results were obtained. 
1) The in vitro antistaphylococcal activity of AMPC was almost the same as that of ampicillin 

(ABPC) and slightly superior to that of carbenicillin (CBPC), while the activity against gram-negative 
rods of AMPC was slightly inferior to that of CBPC. 

2) As for the AMPC serum concentration, a peak was over 10 mcg/ml in two adults after they 
received orally 500 mg of AMPC. The above mentioned values are markedly higher than those of the 

same amount of ABPC. 
3) AMPC was administered orally for 11 to 14 days at a daily dose of 250 mg or 500 mg four times 

to three cases of respiratory infections. As the result, the clinical effect was obtained by AMPC 
without any side effect.

amoxycillin (AMPC)


