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AmoxycillinはAmpicillinの ベ ンゼ ン核 の パ ラ位

に水 酸 基 を導 入 した 新 しい半 合 成 の経 口用 ペ ニシ リ ン剤

で,抗 菌 ス ペ ク トル は ペ ニ シ リナ ーゼ 産 生 黄 色 ブ ドウ球

菌 を除 くグ ラ ム陽 性 菌,E. coli, Proteus mirabilisな

どの グ ラ ム陰 性 桿 菌 に広 域 に抗 菌 力 を 有 し,抗 菌 力 は

Ampicillinと の間 に 差 は な い が,血 中濃 度 がAmpici-

llinの 約2倍 に達 す る こ とが 特 徴 と され て い る。

そ こで,Amoxycillinの 眼 科 的 応用 に つ い て 検 討 す

るた め,Amoxycillinの 血 清 内移 行 を調 べ,そ れ に伴

う,房 水 内移 行 を検 討 して み た。 さ ら に,外 眼 部 感 染 症

に対 す る臨床 的 応 用 を試 み た。

I 基 礎 実 験

基礎 実 験 と して,Amoxycillinの 家 兎 血 清 お よび 房

水 内 移行 を検 討 し,さ らに ヒ ト血清 内移 行 お よび 房 水 内

移 行 を 検 討 した 。

実 験 方法

1) Amoxycillinの 家 兎 血清 お よ び 房水 内 移 行

約2.5kgの 白 色家 兎にAmoxycillin 100mg/kg,ま

た は50mg/kgを 直 接 カ プ セル の ま ま経 口投 与 し,投 与

後30分 か ら6時 間 ま での 間 に 経 時 的 に 血 液3ml,房 水

0.1mlを 採 取 し,同 日,薄 層 平 板 カ ップ 法 を 用 い て,

Amoxycillinの 生 物 学的 濃 度 測 定 を 行 な つ た。

検 定 菌 はSarciua lutea 609,培 地 のpH 7.2で 標 準

液 はphosphate buffer (pH 7.4)を 用 い て作 成 した 。

2) Amoxycillinの ヒ ト血 清 お よび房 水 内移 行

成 人 の 血 清 内 移 行 は 健康 成 人 に Amoxycillin 250mg,

また は125mgを1回 投与 し,そ の後,血 液 を 経 時 的 に

採 取 した 。

房 水 内移 行 の検 査 に は 白 内 障 手 術 予 定 患 者13名 に

Amoxycillin 125mg,ま た は500mgを 術 前 にご投 与 し,

投 与後30分 よ り4時 間 ま での 間 に 血 液5mlと 手 術 に さ

い し,弁 切 開 直 後,流 出 した 房水0.1mlを 採 取 し,生

物 学 的 濃 度測 定 を1)と 同 様 の方 法 で 行 な つ た。

成 績

1) Amoxycillinの 家 兎 血清 お よび 房 水 内 移 行 の 成

績 はTable 1に 示 した。

Amoxycillin 100mg/kg投 与 した 場 合 の 血 清 内 濃 度

は2時 間 目に 最 高8mcg/mlと ピー クを 示 し,そ の2時

間 後,す な わ ち 投与 後,4時 間 目に 半 減 し,6時 間 目に

も0.1mcg/mlを 示 した 。 い つ ぼ う,房 水 内濃 度 は4時

間 目 で1.7mcg/mlと 最 高 濃 度 を示 し,6時 間 目 に も

1.0mcg/mlの 濃 度 が 得 られ た。

50mg/kgの 投 与 で はAmoxycillinの 血 清 内濃 度 は

2時 間 目に2.8mcg/mlで ピー クを示 し,4時 間 目に は

1.0mcg/mlで あ つ た。 い つ ぼ う,房 水 内濃 度 は3時 間

目に0.6mcg/mlと 最 高 濃 度 を示 し,4時 間 目 に も0.3

mcg/m1を 示 した 。

2) Amoxycillinの ヒ ト血 清 お よび 房 水 内 濃 度 に つ

い てはTable 2,3に そ の成 績 を示 した 。

Amoxycillinの ヒ ト血 清 中 濃 度 に つ い て は,健 康 成

Table 1 Concentration of amoxycillin in serum and aqueous humor in rabbits
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人21才 女にAmoxycillin 250mgを1回 投与 した場

合,2時 間目に5.2mcg/mlの 濃 度を示 し,そ の後,漸

次減少し,6時 間目にごは0.8mcg/mlを 認 めた。健康成

人40才 男に125mgを 投与 した場合も,2時 間 目に,ピー

クを示したが,最 高濃度は2.0mcg/mlで,4時 間 目に

0.6mcg/mlを 示 した。

白内障患者にAmoxycillin 125mgま た は,500mg

を投与した場合の1回 だけの血清中濃 度 では,500mg

投与例で2時 間または3時 間目に10mcg/mlを 示 す例

があつた。 しかし,一 般に体重の少ない例ほど血清中濃

度は高 く現れる傾向にあつた。

いつぼ う,房 水内濃度については,500mg投 与例で2

時間目に1.0mcg/mlの 濃度を示 した1例 があつたが,

他は0.4mcg/ml以 下 であ り,500mg投 与例が125mg

投与例より,房 水内濃度も高いように思われたが,血 清

中濃度の差に比例するほどの差は認められなかつた。

II 臨 床 実 験

麦粒腫18例,眼 瞼縁炎2例,涙 嚢炎2例,計22例 に

Amoxycillinを 経 口投与 した。投与量は成人では1日

量1500mg～500mg,小 児では750mg～500mgを3日

間投与し,3日 後に効果判定を行なつた(Table 4)。

効果判定基準は麦粒腫に対 しては徳田,葉 田野の判定

基準にご従がい,す なわち,有 効は硬結を残さないで治癒

したもの,や や有効は硬結を残 した治癒,無 効は発赤,

腫脹を残しているものとし,眼 瞼縁炎,涙 嚢炎に対して

は,有 効は症状の著明な改善または治癒,や や有効は症

状の改善は見られたが,未 だ治療を要するもの,無 効は

症状の改善がなかつたもの,を 判定基準とした。

この判定基準では有効22例 中10例(45%),や や 有効

22例 中8例(37%),無 効22例 中4例(18%)で あった。

また,成 人の場合1000mg,750mg,500mgの 投与群

の間に例数は少ないが差がないように思われた。

Table 2 Concentration of amoxycillin in serum in healthy adults

Table 3 Concentration of amoxvcillin in serum and aqueous humor in the cases of cataract
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細 菌 検査 は22例 中18例 に 行 な つ た 。 また,細 菌 は 結膜

嚢 か ら分 離 した も ので,膿 点 の 穿 刺 は 治癒 を 早 め る と思

わ れ た ので,行 な わ な か つ た 。 菌 検 出 率 は18例 中8例

(44%)で 同 定 が 行 な わ れ た4例 に は Staph. aurezts 3

例,β-Strepteeoccus 1例 が認 め られ た 。Staph. aureus

3例 中1例 は ペ ニ シ リン耐 性 を 有 し,臨 床 的 に も Amo-

xycillin投 与 後3日 目で も発 赤 腫 脹 が 少 し残 つ て い た

の で 無 効 と した。

副 作用 は症 例2に 食 欲 不 振,症 例14にご腹 部 不 快 感 が 訴

え られ た 。

考 按

Amoxycillinの 内 服 後 の血 中濃 度 は高 く,Ampicillin

の約2倍 に達 す る こ とが 知 られ て い る。 わ れ わ れ の 実験

にこお い て もAmoxycillin 250mg,1回 経 口投 与 でpeak

は2時 間 後 に あ り5.2mcg/mlの 濃 度 を認 め,報 告 さ れ

て い るABPCの 経 口投与 に よる 血 中 濃 度 に 較 べ て 高

い。

一 般 に 経 口ペ ニ シ リン剤 の 眼 内 移行 は不 良 で あ るが
,

ABPCは 他 の ペ ニ シ リン剤 に比 較 し,房 水 内 移行 が 良

好 で あ る。 す な わ ち,杉 浦 らは 家 兎 に125mg/kg経 口

投 与 し,0.39mcg/mlを 認 め,徳 田 らは 家 兎 に250類g

経 口投 与 で1次 房 水 で は0.15mcg/ml以 下 で あつ た が,

2次 房 水 で は 最 高3.4mcg/miの 濃 度 を 認 め て い る。

大 石 ら もABPC 500mg/kg経 口投 与 で0.2～1.4mcg

/mlを 認 め,房 水 内 移 行 は 良好 で あ る と述 べ て い る。

Amoxycillinの 場 合 も,わ れ わ れ が 家 兎 に100mg/

kg経 口投 与 した 時,最 高1.7mcg/mlを 認 め,50mg/kg

経 口投 与 した 時0.6mcg/mlを 認 めABPCに 較 べ ほ ぼ

類 似 した 移 行 を示 す こ とが考 え られ た。

人眼 の 房水 内 移 行 に つ い て は,白 内 障 患 者 にAnn-

oxycillin 125mgま た は500mg経 口投与 し,術 中,房

水 採取 し検 討 した が,Amoxycillin 500mg 1回 経 口投

与 で,2時 間 目に1.0mcg/mlの 最 高濃 度 を示 した1例

を認 め た。 他 は0.4～0.05mcg/mlで,ABPCの 経 口

投 与 に 関 し,三 国 らが 眼 疾 患 者 にABPC 750mgを1

回経 口投与 し,2時 間 目 に0.03～0.09mcg/miを 得 た

との 報 告 に比 較 す る とAmoxycillinの 経 口投 与 後 の人

眼 に おけ る房 水 内濃 度 はABPCよ りす ぐれ て い る。

外 眼部 感 染 症 に 対 して は82%の 有 効 率 が 示 さ れ,ま

た1日1000mg,750mg,500mgの 投 与 群 の 間 に 有効 率

に 差 が 認 め られ な い 点 は,大 石 らが述 べ て い る よ うに 眼

科 の軽 症 感 染 症 に 対 して は1日500mg投 与 で こ と足 り

る よ うに 思 わ れ る。

結 論

Amoxycillinの 眼科 領 域 に お け る応 用 に つ い て 実 験

した 結 果 は 次 の よ うで あ る。

1. 家 兎 にごAmoxycillin 100mg/kgお よび50mg/kg

経 口投 与 した 時 の血 中 濃 度 は2時 間 目にpeakが あ り,

8mcg/ml,2.8mcg/mlで あつ た 。 房 水 内 濃 度 は100

mg/kg投 与 例 は4時 間 目に 最 高1.7mcg/ml, 50mg/kg

投 与例 で は2時 間 目に 最 高0.6mcg/mlを 認 め た。

2. 成 人 にAmoxycillin 250mg, 125mg経 口 投 与

した場 合,血 中 濃 度 は2時 間 目にpeakが あ り,最 高

5.2mcg/ml, 2.0mcg/mlを 認 め た 。

3. 白 内障 患 者 の術 前 に Amoxycillin 500mg, 125

mgを 経 口投与 した場 合,500mg投 与 例 で,2時 間 目に

房 水 内濃 度1.0mcg/mlを1例 に お い て認 め たが,他 は

0.4mcg/ml以 下 で あつ た 。

4. 麦 粒 腫18例,眼 瞼 縁 炎2例,涙 嚢炎2例,計22例

にAmoxycillin 1500～500mg投 与 し,有 効10例,や

や有 効8例,無 効4例 で,や や 有 効 を 含 め た有 効 率 は82

%で あ つ た。

5. 副 作 用 は 食 欲 不 振,腹 部 不 快 感 の2例 を 認 め た

が,重 篤 な も のは な か つ た 。
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Transfer of oral penicillins to the eye is generally low, but as compared with other penicillins, 
higher level is attained in aqueous humor by ABPC. Amoxycillin, a new semi-synthetic penicillin 

which is comparable to ABPC in antibacterial spectrum and in vitro activity, but yields higher 
concentration in the blood after equivalent oral doses, was studied in the field of ophthalmology, the 
results obtained are as follows. 

1) Peaks of blood concentration after oral administration of 100 mg/kg and 50 mg/kg in rabbits were 

attained in 2 hours and were 8 mcg/ml and 2.8 mcg/ml respectively. As for the concentration of 

amoxycillin in aqueous humor, the maximum of 1.7 mcg/ml was reached after 4 hours and 0.6 mcg/ml 
after 3 hours respectively with 100 mg/kg and 50 mg/kg. 

2) Peak of blood concentration after oral administration of 250 mg and 125 mg in adults was attained 
in  2 hours. The maximum was 5.2 mcg/ml.

3) Amoxycillin was administered orally to patients with cataract at doses of 500 mg and 125 mg 

prior to operation. Concentration in aqueous humor of 1.0 mcg/ml was obtained after 2 hours in one 
case given 500 mg/kg, but in others it was less than 0. 4 mcg/ml. 

4) Amoxycillin was administered to 22 patients including 18 cases of hordeolum, 2 cases of 
blepharitis, and 2 cases of decryocystitis and the following reslut was obtained : effective 10 cases, 

slightly effective 8 cases and ineffective 4 cases. Effectiveness rate was 82% including slightly effective 
cases. 

5) Each one case of anorexia and abdominal discomfort was observed, but no serious side effects 

were encountered.


