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は じ め に

BacampicillinはSwedenのAstra社 により開発された

Ampicmigのester化 合物 である。本剤 は酸 に安定 でかつ脂溶

性が高い。それ故に,本 剤 を内服す ると小腸よ りester型 のま

まよく吸収され,腸 壁のnon-specific esteraseに よ り加水分

解されAmpicillinと なる。本剤は吸収が良好のためAmplcillin

より高い血中濃度の得られることを特徴 としてい る1),2)。今回,

本剤の吸収,排 泄お よび臨床効果 を検討 したのでその成績 を

報告する。

血 中 濃 度,尿 中排泄

1.血 中濃 度

(1)対 象 な らび に測定 方 法

健 康 成 人3例 を対 象 に早 朝 空 腹 時 にBacampicillin

(BAPC)をAmpicillin(ABPC)相 当500mg1回 経 口使

用 後30分,1,2,4,6時 間 の血 中 濃度 を測定 した。 ま

た同一 成 人 につ い てABPC500mg1回 経 口使 用 後 の血

中濃度 も測定 し,crossoverに て検 討 した。 なお 濃度

測 定 はBacillussubtilisATCC6633株 を検 定菌 とす

るcup法 に よ り行 い,標 準 液 はpH7.2phosphate

buffersolution(PBSIに て作 製 した。

(2)成 績

健康 成 人3例 に本剤 をABPC力 価 と して500mgを1

回 経 口使 用 した さい の血 中濃 度推 移 はFig.1,T8ble1

に示 す ご と くであ る。 本剤 経 口使 用 後30分 の 血 中濃 度 は

4.2～6.6(平 均5.8)μg/ml,1時 間 がpeak値 で5.6～

8.6(平 均7.33)μg/mlに 達 し,以 後 急 速 に低下 し,2時

間値3.2～7.8(平 均4.73)μg/ml,4時 間値0.76～

1.10(平 均0.91)μg/ml,6時 間 値0.19～0.24(平 均

0.21)μg/mlで あ った。 平均 値 に よ る 血 中 半 減 時 間 は

0.95時 間 であ った。

一 方
,同 一成 人 にcrossover法 でABPC500mgを

1回 経 口投 与 し たさ いの 血 中濃 度 推移 はFig.1,Table

1の ごと くで,ABPC経 口使用 後30分 で0.30～0.76

(平 均0.53)μg/ml,1時 間 値1.1～2.7(平 均2.07)μg/

ml,2時 間 がpeakで2.0～4.2(平 均2 .87)μg/ml,4

Fig. 1 Serum levels

Table 1 Serum levels 

healthy adults, 500mg po

時 間値0.36～1.3(平 均0.95)μg/ml,6時 間 値0 .18～

0.26(平 均0.23)μg/mlで,平 均 値 に よ る血 中半 減 時 間
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は0.52時 間であった。BAPCの 血中濃度椎移 はAB

PCの それと比較 して.経 口使用後 すみやかにpeak値

に達 し,血 中濃度 もABPCよ り2～3倍 高い傾向にあ

った。

2.尿 中濃度,尿 中回収率

(1)対 象ならびに測定方法

健康成人3例 について,BAPCをABPC相 当500mg

1回 経口使用0～2,2～4,4～6時 間の各時間帯 に

おける尿中濃度を測定 した。 また各時間帯の尿 中濃度に

尿量 を乗 じて尿中排泄量 を求め,使 用量 との比か ら本剤

経 口使用6時 間までの尿中回収率を算 出した。

尿 中濃度 の測定 は血 中濃度 測定 と同様 にBacillus

subtilisATCC6633株 を検定菌 としたcup法 で行 い,

被検尿はpH7.2PBSに て30倍 に希釈 して測定に供し

た。なお標準液はpH7.2PBSで 作製した。

(2)成 績

血 中濃 度 測定 と岡 時 に測 定 した尿 中 濃度 お よ び尿 中 回

収率 はFig.2,Table2の ご とく であ る。 本剤 をABPC

相 当500m緒1回 経 口 使用 後 の 尿 中濃 度 は0～2時 間 尿

で630～950紹μg/ml,2～4時 間 尿 で285～1,200μg/ml,

4～6時 間 尿 で85～160μg/mlで あ った。 本 剤経 口 使

用6時 間 まで の尿 中 回収 率 は46.6～61.9(平 均52.5)%

で あ った。 一 方,同 一 成 人 にABPC500mg1回 経 口使

用時 の 尿 中濃 度 は0～2時 間 尿 で120～165μg/ml,2

～4時 間尿 で400～830μg/ml,4～6時 間 尿 で18.5～

320μg/mlで,6時 間 ま での 尿 中回 収率 は30.3～35.5

(平 均32.9)%で あ った。

臨 床 成 績

1.対 象 な ら び に使 南方 法

Table 2 Urinary excretion

(healthy adults n=3) 500mg•~1, po

*(1) Urine concentration (ƒÊg/ml)

*(2) Urine recovery (mg)

*(3) Recovery rate (%)
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Fig. 2 Urinary excretion

内科系細菌感 染症のうち,慢 性気管支炎。化膿性扁桃

炎の各1例,尿 路感染症(急 性膀胱炎6例,感 染部位を

決定しえなかった尿路感染症1例)7例 の計9例 に本剤

を使用 した。症例 の年令分布は19～73才 で,男 性1例,

女性8例 であった。原因菌は慢性気管支炎でH.influen-

zae,化 膿性扁桃炎でStaph.aureus,尿 路感染症 では

全 例E.coliで あ った。

本剤の1日 使用量は呼吸器感 染症で1.5gを,尿 路感染

症では0.75～1.5gを1日3回 にわけ服用した。使 用期間

は4～18日 間 で。 使 用総 量 は3.0～27,0gで あ った。

本剤の臨床効果の判定 は,BAPC使 用3日 以内に自 ・

他覚所見の改善 の昭め られたものを著効,4～7日 以内

に改善が認め られたものを有効 とし。BAPCの 使 用によ

っても改善のみられ ないか。増悪 したものを無効とした。

2. 成 績

各症例 に対するBAPCの 臨床効果はTable3に 示すご

とくである。慢性気管支炎。 化膿性 扁桃 炎はいずれも有

効 の結果をえた。尿路感染症の7例 では。下病のため本

剤の使用を中止 した1例 をのぞき,他 の6例 はいずれも

有効の結果 をえた。

副作用としては,本 剤1日750mg使 用,3日 目より下

痢を認めた1例 を経験 したが,そ の他には特別重大なも

のは認めなかった。

本剤使用症例の うち,使 用前後 における臨床検査の検

討 しえた5症 例の検 査成績 をTable4に 示す。これら症

例ではとくに異常値を示すものは認められなか った。

考按ならびに緒語

ABPCのester化 合物 であるBAPCの 吸収,排 泄な

らびに臨床成績につき検討 を行 った。 その おもな成績は

以下 のとお りである。

1. 血 中濃 度

BAPCは 新 し く開 発 され たABPCのester化 合物 で

ある。 本 剤 は腸 管 か らの 吸収 が きわ め て 良好 で あ り。吸

収 後 直 ちに 腸管 のRon-specific esteraseに よ り加 水

分解 され てABPCに 転 換 さ れ る1)2)。

Table 3 Clinical results with Bacampicillin
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Table 4 Laboratory findings before and after Bacampicillin administration

BAPCを 早朝 空 腹 時 にABPC500mg相 当量経 口使

用後 の血 中 濃度 は1時 間 でpeak値7.33μg/mlに 達 し,

以 後0.95時 間 の 血 中半 減 時間 を もっ て低下 し6時 間 値

0.21μg/mlで あ った。本 剤 内服 時 の 血中 濃度 推 移 はAB

PCの そ れ と比 較 し て,peakた 達 す る時 間 も短 く,ま

たpeak値 も2～3倍 高 値 で あ っ た。KLASTERSKYら3)の

BAPCとABPCの 血 中 濃度 推 移 を比 較検 討 した成 績 で

もBAPCの 方 がす み やか にpeakに 達 し,血 中 濃度 も

約3倍 高 く,bioavailabilityを 示 す 血中 濃度 曲線下 面績

値 もBAPCの 方 が約40%大 で あ った と報告 して い る。

これ らの成績 は本 剤 の吸 収 性 の早 さ と良好 性 を示 し,ま

た吸収 され た本 剤 が す みや か にABPCに 転換 さ れ る こ

と を示 唆 して いる もの と考 え る。

2. 尿 中排 泄

BAPCをABPC500mg相 当 量1回 経 口使 用後 の 尿

中 濃度 は0～2時 間 で630～950μg/ml,2～4時 間 尿

で285～1200μg/ml,4～6時 間 尿 で85～160μg/ml

で あ っ た。 本 剤 使 用後6時 間 まで の尿 中 回収 率 は,52.5

%で あ った。 この成 績 はABPC500mg1回 経 口使 用 時

の それ と比 較 して尿 中 濃度 は高 く,尿 中 回収 率 も高 率 で

あ っ た(ABPC32.9%)。KLASTERSKYら も同様 な検討

を行 いBAPCで80%,ABPCで56%で あ った と報告 し

て い る。 この 成績 は本 剤 がABPCに 比較 して吸 収 性 の

良好 で あ る こ とを示 す もの と考 え る。

3. 臨床 成 績

内 科 系細 菌 感 染症 の うち,慢 性 気 管 支炎,化 膿性 扁桃

炎 各1例,尿 路 感 染症7例 の 計9例 に本剤 を使 用 し,下

痢 の ため 本剤 の使 用 を 中止 した1例 をの ぞき8例 に有 効

の成績 をえた。本剤 は経口剤 であるため使用症例は限定

されるが,本 剤の良好な吸収性,高 い血中濃度のえられ

る点などから内科 系諸感染症 においてもずぐれた臨床効

果が期待ざれる。

BAPCの 使 用量 にがん しては症 例数 も少 く充分には

検討されたとはいえないが。呼吸器感染症 には1日1.5

g,尿 路感染症には1日0.75～1.5gの 使用によりすぐ

れた臨床効果がえられる もの と考 える。

BAPCの 副作用については本剤1日0.75g使 用3日 目に

下痢を認めた1例 を経験 したが,そ の他 には重大なもの

は認めなかった。 しか し,本 剤はesterで あるので,

肝障害などには今後症例をまして充分な検討の要があろ

う。
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CLINICAL STUDIES ON BACAMPICILLIN
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The serum concentrations, urinary excretion and clinical efficacy of bacampicillin, an ester form of ampicillin,

were investigated and the following results were obtained.

1) Serm levels

The serum concentration in healthy volunteers after a single dose of bacampicillin which was equivalent to 500 mg

ampicillin reached a mean peak level of 7.33 ƒÊg/ml at one hour, and the concentration declined with half-life value

of 0.95 hours.

2) Urinary excretion

Bacampicllin recovered in the urine for 6 hours after an oral dose was 52.5%, which was higher than the amount of

ampicillin (32.9%) collected for the same duration.

3) Clinical results

Bacarnpicillin was clinically applied to 9 cases with bacteria infections, including one case of chronic bronchitis,

one case of angina lacunaris, and 7 cases of urinary tract infections. Clinical response obtained in these cases was

good except for one case from whom the drug was withdrawn because of diarrhoea. No serious side effects were

observed other than diarhoea which developed in one case 3 days after administration.


