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Baeampicillin(BAPC)は,Ampicillin(ABPC)の エ ステル

化合物であ り(Fig.1),小 腸 よりエ ステル型のままよ く吸収さ

れ,腸 壁のnon-specific esteraseに より加水分解され,AB

PCと な って生体内に分布 するが,血 中濃度はABPC内 服

時 に比較 して2～3倍 高く,peak値 に達 する時間 も0.5～1

時間 と極めて早い点が特 徴とされている総 以上の性状 は既 に

私等が検討 した合成Penicillin,Talampicillinに 類似 してい

る2乙今回BAPC錠 を使 用しての一連 の検討 を行 なってみ た

ので以下今 日までの概況について報告 する。

使用 した製剤 は1錠 中BAPC125mg含 有 製剤(ABPC力

価と して)で ある。

血 中濃度,尿 中 排泄 率 測定 成績

測 定法 は 標示 菌 として,枯 草 菌ATCC 6633の 芽 胞液

を使 用,薄 層平 板Disk法 によ った。

この際 のstandardな ら びに尿 の稀 釈 にはpH7.2の

buffer solutionを 使 用 し,尿 は100倍 に稀釈 し,測 定

材料 と して使 用 し た。

1) 1回125mg内 服後 の 成績(Table1,Fig.2)

2例 の小 児に1回 約7～10mg/kg内 服 後の 血 中濃 度

のpeakは30分 目に あ って平 均7.75μ9/m1,1時 間

Fig. 1 Structural formula

1) Structure

2) Chemical name

1- •k(E thoxycarbonyl) oxy•lethyl (2S, 5R, 6R )-6-•k(R)-2,-

ami no -2- phenyl- acetylamino•l -3, 3-dimethyl-7-oxo-4-

thia-1-azabicyclo•k3. 2. 0•l heptane-2-carboxylate hydro-

chloride

3) Generic name

Bacampicillin hydrochloride

Table 1 Serum level and urinary excretion rate of ABPC in children

after single oral administration of BAPC 125mg
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Fig. 2 Serum level and urinary excretion rate

of ABPC in childrn after single oral

administration of BAPC 125mg

Fig. 3 Serum level and urinary excretion rate

of ABPC in children after single oral

administration of BAPC 250mg

Table 2 Serum level and urinary excretion rate of ABPC in children

after single oral administration of BAPC 250mg

(L : Liquor cerebrospinalis)

5.
.95μg/ml,2時 間3.75μg/mlと 高濃 度 が持 続し た

が,6時 間 目 には著 し く低下 し た(0.9μg/ml)。

6時 間 目まで の 尿中 排 泄率 は 投 与 量 の70%で あ った。

2) 1回250m9内 服 後 の成 績(Table2,Fig.3)

5例 の小 児に1回250mg内 服 時 の血 中 濃度 で あ るが,

1回 の投 与量 が約12～15mg/kgに 分 布 して い るご と;に

な る。30分 目で は0.85～9.7μg/mlに 分 布し,平 均

4?79μg/ml,こ の群 ではpeakは1時 間 目にあ り平 均

6.08μg/ml,2時 間値 も平均5.12μg/mlと 高 く,6時

間 目には 平均0.3μg/mlと 低 下 した6も

血 中 濃度 の 成績 は1回7～10mg/kg,12～15mg/kg

群 間に各検査時間において大差のみられない結果であっ

た。

6時 間までの尿中排泄率は23～74.5%に 分布 し,平 均

投与量の58.9%が 活性の状態で排泄されたが,6～12時

間の尿中排泄率は1.3%と 低かった。
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5年5ヵ 月男児例で血中濃度と髄液濃度 とを岡時に測

定 してみたが,血 中濃度7,0μg/mlに 比較 して髄液濃

度は0.11μg/mlと 低かった。

小児疾患治種成績(Table 3, 4, 5)

治療対象疾患は計21例 で狸紅熱の1例 を除 き全例急性

呼吸器感染症であった。

治療効果の判定は従来私等が各種抗生剤投与時 に使用

した以下 の基準によって行なった。

著効(〓)… …治療開始後3～4日 以内に主症状消失ま

たは著しく好転

有効(+)… …治療開始後5～6日 以内に主症状 消失ま

たは著 しく好転

無効(-)… …臨床効果判定困難

なお咽頭粘液培養によって起炎菌の証 明を行 ない,病

原性菌種 については3濃 度Disk法 によって感性態度 を

検査した。

BAPC錠 の投与法は1回1～2錠(125～250mg)1

日3～4回 となっている。

1) 急性扁桃炎……8例

咽頭粘膜,扁 桃の著明な発赤,腫 脹 と38℃ 前後の高熱

を主訴 として来院 した症例であり,2例 の咽頭粘液から

S.aureusが 多数に証明されているが,い ずれ もABPC

高度感性株であった。全例BAPC約3mg/kg/日4～

7日間の投与を行 なっているが,8例 中平温に復 するまで

の日数 が1日4例,2日2例,3日2例 で6例 は3～4

日目には局所炎虚所見 も著しく好転 した。

猩紅熱の1例 は来院までにABPCを 内服 していた た

め咽頭粘液か らの溶連菌の培養は陰性であったが。 来院

時の体温38.6℃,咽 頭粘膜,扁 桃の発赤,腫 脹は著明で

全身性に定型的な発疹のある症例であったが.内 服18

目で平温に復 し,以 後の再発熱がなく。入院期問中(12

日)頻 回に咽頭培養を行なったが溶連菌は陰性 であ り,

臨床的 にみて著効例であった。

Table 3 Results of BAPC oral treatment



VOL.27 S-4 CHEMOT HERAPY 187

Table 4 Results of BAPC oral treatment

Table 5 Results of BAPC oral treatment

2) 腺 窩性 扁 桃 炎… …7例

急性 扁桃 炎 に 比較 して 局 所の 炎症 々状 が 強 く偽 膜 があ

り,い ず れ も高 熱(38～39.0℃)が あ った。7例 中咽 頭

粘液 培 養 に よ りS.aureus1例,A群Streptpcpccus

haemolyticus 2例,KlebsiellaとS. aureusの 混 合

感染1例 が証明されているが,此 等の菌株はいずれ も,

ABPCに 対 して高度感染株で 占められていた。BAPC

の1日 の投与量30mg/kg/日 前後が大半であ り,投 与

期間は4～9日 間に分布 していたが,1～4日(大 半1～

2日)で 平温 となり,大 半3日 目で膿栓 も消失 し,炎 症
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症状 も好転した。1例(No.15症 例,12年11ヵ 月♀)

で腺窩性扁桃炎から壊疽性に移行 した重症型でKleb-

siella,Staphylococcusの 混含感 染の証 明された症例

では1日0.75g,1.5g2日 間の投与で嘔気が起 こったた

め2日 間内服を中止し,以 後1日1.59,5日 間の内服を

継続 したがその後嘔気,嘔 吐はみられず,6日 目には咽

頭所見 も好転 した。

3)急 性気管 支炎……5例

発熱,咳 嗽増加 を主訴 として来院,胸 部の散在性湿性

ラ音,レ ントゲン所見等か ら診定された病型であるが,

BAPC約30mg/kg/日6～7日 間の投与で,4例 は4

～5日 以内に胸部所見は殆ん ど消失,以 後順調 に経 過し

た。

肝 ・腎機能,血 液所見に及ぼす影響(Fig.4,5)

本剤投与時ならびに大半6～10日 後(内 服中止1～3

日目となる)の 肝,腎 機能,血 液所見について比較検査

を行なってみた。

Fig. 4 Influence on GOT and GPT after 

continuous oral administration of 

BAPC

Fig. 5 Influence on Al-p and BUN after 

continuous oral administration of BAPC

肝機能 はSi`ma.Fr胡kd法 によるGOT,GPT,

Kin8.Am8tm論 窮法によるAl-p(Alkaliphosphatase),

腎機能はUreaseindophenol法 によるBUNを 中心 と

して検査を行 なってみたが。投与後病的上 昇のみ られた

症例はな く,少 数例からの血液所見であるが何等の異常

もみられなかった。

考 按

Bacampicillinは 内服後消化管か らの吸収がよく,従

来のAmpicillinに 比較 して高血中濃度の得 られる新し

いタイブの半合成penicillin剤 である。Amoxiillin2),

Pivamplcillin3),Talampicillin4)等の各種成績 については

私等は既 に報告 してきたところであるが。此等の吸収,

排泄,各 種小児急性感染症 に対する治療成績 に比較 して,

今回検討されたBacampicillinの 成績の間に全般的 にみ

て大差がなく,内 服後の血中濃度のpeakは30分 か ら1

時間目にあって高かったが,6時 間日には著しく低下 し,

又6時 間 までに投与量の大半が活性の状態で尿中に排泄

された。急性呼吸器感染症の大半は本剤の約30mg/kg/

日 の投与によく反応 し,以 下の成績を収め る ことがで

きた。

結 び

内服によって従来のABPCに 比較 して2～3倍 の高

血中濃 度 を示 すBacampicillin錠 を使 用しての小 児科

領域 における一連の検討を行 ない以下の成果を収めるこ

とが出来た。

1)小 児に約7～15mg/kg投 与 した際の血中濃度の

peakは 内服後30分 ～1時 間にあ って平均6.08～7.75

μg/mlに 分布 し,2時 間目まで高血中濃度の持 続がみら

れた(平均3.75～5.12μg/ml)。

2)内 服6時 間目までの尿中排泄率は大半投与量の約

60～70%に 分布 していた。

3)急 性扁桃炎,狸 紅熱,腺 窩性扁桃炎,急 性気管支

炎計21例 が今回の治療の対象となったわけであるが,大

半30mg/kg/日 前後(3～4回 に分割投与)の 連続投

与で全 例に本剤 によると思われる治療効果 を認めること

が出来た。

4)本 剤約30mg/kg/日 の連続内服によって肝,腎

機能,血 液所見に悪影響のみられた症例は無かったが1

例に嘔気を伴 った症例があった。

5)発 疹等 のみ られた症例もなかつた。

(本論文の要 旨は昭和52年12月,第25回 日本化学療法学

会 西 日本支部総会で報告 され た。)
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Bacampicillin shows 2•`3 times higher serum level than ampicillin by oral administration.

We investigated bacampicillin in the field of pediatrics and following results were obtained.

1) Bacampicillin was administered orally about 7•`15mg/kg to children. The serum level peak (average

6.08•`7.75ƒÊg/ml) was obtained at 30min.•`1h. after administration and high serum level (average 3.75•`5.12ƒÊg/ml)

was kept till 2h.

2) Urinary excretion rate within 6h. was about 60•`70% of dose administered.

3) Twenty one cases of acute tonsillitis, scarlet fever, lacunar tonsillitis and acute bronchitis were administered at a

dose of 30mg/kg/day (t. i. d. or q. i. d) continuously and good clinical effect was obtained in all patients treated.

4) No abnormal laboratory finding was observed in liver, kidney and blood after continuous oral administration.

(about 30mg/kg daily)

5) In no case, rash was observed.


