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AB-206は ナ リジ ク ス酸 の 類 縁 化合 物 の1つ で,Fig.1

の よ うな化 学 構 造 を もち,そ の化 学 名 は5,8-dihydro-

5-methoxy-8-oxo-2H-1,3-dioxolo-[4,5-g]quinoline-

7.carboxylic acidで あ り,大 部分 の グ ラ ム陰 性 菌 に 対

し て幅 広 い抗 菌 スペ ク トル を もっ て い る と され,し か も

そ の抗 菌 力 は ナ リジ ク ス酸 に比 べ て は るか に す ぐれ て お

り,ナ リジ クス酸 耐 性 菌 に も抗 菌 活 性 を示 し,な お,本

剤 に 対 す る細 菌 の耐 性 獲 得 の速 度 は ゆ るや か で あ る とい

わ れ る。 ま た,本 剤 は,経 口投与 後,尿 中 お よび 胆 汁 中

へ よ く排 泄 され る と され て い る1),2)。

Fig. 1 Chemical structure of AB-206

5, 8-dihydro-5-methoxy-8-oxo-2H-1, 3-dioxolo-

[4, 5-g]quinoline-7-carboxylic acid

われわれ は,本 剤 を外科領域の感染症に試 用 し た の

で,そ の結果 をここに報告す る。

1.吸 収 ・排泄に関する検討

健康成人男子volunteer4例 を対象 とし,2例 ずつの

2組 に分け,そ れぞれの群にAB-206を250mgず つ,

朝食前30分 あ るいは朝食後30分 に経 口投与して,そ の

血清 中濃度 および尿中排泄量を測定 した0こ のbioassay

は,検 定用菌 としてE.coli Kp株 を用 いた薄層カ ップ

法 で実施 した。標準液の調製には,原 末をあ らか じめ1

%Na2CO3に 溶解 させ て1mg/ml溶 液を作製 し,こ れ

を さらにpH7.4の1/15Mリ ン酸緩衝液で希釈 した。

また,血 清中濃度測定 のため の標準液の調製には,リ ン

酸緩衝液 の代 りにMoni-TrolIを 用いて 希釈 した。な

お,体 液試料 は,採 取時か らbioassay終 了 まで,直 射

日光に暴露 されない ように とくに注意 した。

血清中濃度:AB-206250mgを 朝食30分 前 に経 口投

与 された ヒ トの血清中濃度 は,Table 1の 上 段 の とお

り,経 口投与1時 間後 に ピー クが現われ,さ らに4時 間

Table 1 Serum concentration of AB-206 after 250mg single oral dose in healthy adult

male volunteers (ƒÊg/ml)
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後 まで測定可能であ った。また,朝 食30分 後に経 口投

与 した場合は,Table 1の 下段 の とお り,血 清 中濃度 の

ピー クは1時 間後に現われ,4時 間後 まで測定可能で あ

って,こ の程度の食事時刻の差異 では血清 中濃度 の上に

大差 は認 められなか った。

しかし,AB-206500mgず つを 経 口投与 した ときの

血清中濃度は,Table 2の 上 ・下段 の とお りであ って,

食前投与例では食後投与例に比べて ピー ク値がかな り高

Table 2 Serum concentration of AB-206 after 500mg single oral dose in healthy adult

male volunteers (ƒÊg/ml)

Table 3 Urinary excretion of AB-206 after 250mg single oral dose in healthy adult

male volunteers

Table 4 Urinary excretion of AB-206 after 500mg single oral dose in healthy adult volunteers
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か った。

尿 中排泄 量:AB-206250m91回 投与後 の 尿中排泄

量はTable3の とお りで,経 口投与後8時 間 までに投与

量の平均3.78%が 排泄 された。 また500mg1回 投与

後8時 間までの排泄量はTable4の とお りで,投 与量の

平均2.71%で あ った。

II.臨 床 成 績

本剤 を外科領域で経験 され る各種感染症36例(Table

5)に 試用 して,治 療効果を検討 した。 治療効果 の判定

は,Table6に 示す判定基準に よった。本剤の投与量 は

1回250mg,1日4回,投 与期間は5日 ～28日 間であ

った。

Table 6 Criteria for evaluating effectiveness

of an agent on infections in the field of

surgery

臨床効果:上 述の判定基準 にしたが って判定 した臨床

効果は,Table7に 示 す とお り,著 効8例,有 効14例,

やや有効6例,無 効7例,判 定不能1例 の総括的結果 を

得,有 効率(著 効十有効)は61.1%(22例)で あった。

疾患別有効率は,フ ル ンケル2/2,蜂 巣炎2/2,膿 瘍

6/9,感 染粉瘤1/1,関 節炎1/2,甲 状腺 癌2次 感染0/1,

胆道感染0/2,術 後創感 染2/5,術 後尿路感染5/9,口

内炎2/2,腹 膜炎1/1で あった。 これ ら対象 とした疾患

の うち,外 科領域で もっ ともしば しば経験される代表的

な軟部組織感染症(フ ルンケル,膿 瘍,蜂 巣炎,感 染粉

瘤)に 限 った有効 率は14例 中11例(78.6%)と なっ

たが,術 後創感染症,術 後尿路感染症での有効率 は既述

の とお り,と もに低 かった。

除菌効果:上 述 の症例中,病 巣か ら菌が分離 された34

症例について,そ の除菌効果を検討 した ところ,Table

8に 示す とお りとな り,治 療後の菌の検索が できなか っ

た4例 を除き,除 菌率は30例 中16例(53.3%)で あ

り,ま た このなかの表在性軟部組織感染症 に限定 した除

菌率は11例 中7例(63.6%)で あった。なおグラム陽

性菌に対する除菌率は16株 中 不明の4株 を除 き8/12

(77.8%),グ ラム陰性菌 の除菌率は41株 中不 明の3株

を除 き18/38(47.4%),Ecoliの 除菌率 は18株 中8

株(44.4%)で あった。

副作用:症 例15の 再発 甲状腺癌にPsmdomonas感

染が合併した1例 で,本 剤投与開始後7日 目か ら胃部不

快感,悪 心,嘔 吐がは じまった。しかし薬剤投与を中止

した ところ,こ の副作用は消退 した。症例20の 胆道 感

染例では便秘が みられたが,特 別 な処置 も必要な く,消

Table 7 Clinical results of AB-206 therapy
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Table 8 Bacteriological effects of oral AB-206 treatment

():not tested after treatment

失 した。 また症例31の 胃癌術後尿路感染症例では,基

礎疾患 によるもの と考え られ る が,s-GOT,s-GPT,

BUNの 上 昇がみ とめ られた。以上 の3例 を除 い て,そ

の他の副作用は一切み られなかった。

III.考 察

用法,用 量:本 剤250mg1回 経 口投与後の血清中濃

度は,感 染を示す グラム陽性菌 のMICに ほぼ匹敵す る

程度であ ったが,ほ とん どすぺ てのグラム陰性菌のMIC

をはるかに凌駕 していた。 したが って,こ れ らの菌に よ

る感 染症に対 しては本剤250mgず つ,6時 間ご との経

口投与 でも充分で あ る と推定 され る。 ただ,Psm40-

mmas菌 株 にはせいぜい12.5ug/ml程 度 のMICし か

示 さない ことか ら,1回 量を250mgに 限定す ることな

く,さ らに大量投与を要す ることが ある と思われ る。

対象疾患:す でに知 られてい るinuitro抗 菌力か ら

みれば,本 剤は軟部組織感染症に対 してむしろ期待が う

すい と考え られた。しか しわれわれの症例では14例 中

11例 に有効であ り,残 る3例 で もやや有効 であって,

無効例はみ られなか った こ とは注 目に 値 する と 思 わ れ

る。 病巣中ブ ドウ球菌が6例 中5例 で 陰性化 したこ と

も,こ の事実を裏付けている とい えよう。

術後創感染症,術 後尿路感染症 に対す る本剤の治療成

績は,そ れぞれ既述の とお り,必 ず しもす ぐれた もの と

いえない。しかしこれ らの症例は,いずれ も直腸癌,胃 癌

な ど重篤な基 礎疾患に対す る術後に続発 した感染症ばか

りであ ったので,こ の ような結果に終 ったもの と考 えら

れ る6今 回の臨床試験 では,1日 投与量を19に,投 与 回

数を1日4回 に限定したため,重 症例 の多 いこの種 の感

染症では,治 療効果が上が らなか った もの と推 定 され

る。

IV.結 論

1.外 科領域 で経験 され る感染症36例 にAB-206を

投与 して,著 効8例,有 効14例,や や有効6例,無 効7

例,不 明1例 の結果をみた。

2.病 巣分離菌 は30例 中16例(53.3%)に おいて除

菌効果をみ とめた。

3.軟 部組織感染症に対す る治療成績 は14例 中11例

(78.6%)に 有効であ った。

4.健 康成人volunteerを 対象 として,本 剤を経 口投

与 した後 の血清中濃度お よび尿中排泄量を測定 した。

(本試 験は昭和52年4月 か ら7月 にわた って実 施 し

た。)
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Oral AB-206 was tried on 36 cases with various infectious diseases in the field of surgery, and the
clinical therapeutic effects obtained were as follows: excellent in 8 cases, good in 14, fair in 6, poor
in 7 and unknown in 1, while therapeutic effectiveness was considerably remarked in 11 of 14 cases

(79%) with soft tissue infections. However, eradication of clinical isolates was documented in 16 of
30 cases (53.3%).

Both of serum level and urinary excretion were studied by means of bioassay method on healthy
adult male volunteers after oral dose of AB-206.


