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Cinoxacinの 基礎的 ・臨床的検討

岡 田 敬 司 ・河 村 信 夫 ・大 越 正 秋

東海大学医学部泌尿器科教室

(主任:大 越正秋教授)

米 国EliLilly社 で開発 されたCinoxacin(CINX)に ついて,健 康成人 を対象に400

mg,800mg,2,000mgの1回 投与を行ない,血 漿 濃度 と尿 中回収率 を調べた。400mg,

800mg投 与は空服 時,食 後 投与をcrossoverで 行ない,4001ngの 空腹時投与では2

時 間後18.1μg/ml,食 後投与では6時 間後8.0μg/mlの ピーク値 を得た。また尿中回

収率 は10時 間までで それ ぞれ65%前 後で一致 していた。800mg空 腹 時投与で はピーク

値 は1時 間後 で33.5μg/ml,800mg食 後 投与 では4時 間後21.5μg/ml,尿 中回収率

は10時 間まで で,空 腹時投与で74.0%,食 後投与で63.1%で あった。

2,000mg投 与では3時 間後に ピー ク値36.1μg/mlで あ り,尿 中回収率 は6時 間 まで

で51.7%で あった。 さ らに2時 間毎 に調べた尿沈渣 で2～4時 間,4～6時 間 に各1名 に

尿 中結 晶を認めた。

つ ぎに連続流 動培養 法を尿路モデル として用い,Nalidixic acidと の抗菌力を比較 した

が差 を認 めなかった。

臨床効果 は全66例 について検討 したが,そ の うちUTI薬 効評価基準 による 判定を行

なった 急性単純性膀胱炎29例 で は有効率97%,複 雑性 尿路感染症18例 で は有効率61

%で あ り,尿 中細菌 消失率 もそれぞれ89.2%,62.2%で あ り本 剤が尿 路感染症 に有用で あ

る と考 え られた。また副作用 は軽 い胃腸症状 を呈 した ものが5例 あ り,そ の うち1例 は発

疹 と頭痛 を伴 っていた。

は じ め に

キ ノロンカルボ ン酸系抗菌剤 はす でにわが 国で も3種 類が市

販 されてお り,開 発 中のものもい くつかある。 今 回その一つで

あ るCinoxacin(CINX)を 使用す る機会を得 たので,泌 尿器

科領域において行な った基礎 的,臨 床的検討の結果を報 告する。

本剤は米国Eli Lilly社 で開発 された 経 口用 合成抗菌剤で

Fig.1の よ うな化学構造式を有す る分子量262.22の 物質であ

り,内 服後大部分が尿 中へ排 出され,尿 中濃度が長時間持続す

るとされている。 また多 くの グラム陰性桿菌 に抗菌力を有す る

とされている1)。

Fig. 1 Chemical structure

米国における通 常投与 量は500mg1日2回 もしくは250mg

1日4回 とされているが,わ が国では 体重 を考慮 して200mg

と400mgの カプセルがあ り,通 常投与量 も400mgあ るいは

200mgを1日2回 で検討 した。

基 礎 的 検 討

1.　 吸 収 ・排 泄 につ い て

まず 本 剤 の血 漿お よ び尿 中濃 度 の測 定 法 につ い て 述 べ

る。 測 定 法 に はbioassayに よ る 方 法 と,chemical

assayに よ る 方 法 が あ る 。bioassay法 で は 一 般 的 な

cup plate, disc plateとagar wellに よ る方 法 が あ

り,同 一 検 体 を使 用 して の 濃 度 測 定値 を 一 覧 表 に して

Table 1に 示 した 。 本剤 研 究会 の測 定方 法 と してagar

well法 が 用 い られ る こ とに な っ た の で 以後 のbioassay

は 本 法 に よ り行 な っ た 。

bioassayに は 検 定菌 と してE.coliの 変 異 株 で あ る

E.coli X-161を 使 用 した。 ま た,培 地 はABM No.3

(Difco)を 使 用 した 。
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Table 1 Cinoxacin standard curve in microbiological assay

Disc plate: Diameter 8 mm 

Agar plate: Diameter 8 mm 

Volume 50 ƒÊl

Fig. 2 Fluorometric assay for cinoxacin

(
determine the fluorescence 

using HITACHI 204 fluorescence Spectrophotometer 

365 nm excitation, 435 nm emission )

chemical assay法 で はfluorometric assayに よ る

方 法 が あ り,測 定 方 法 をFig.2に,standard curveを

Fig.3に 示 した 。 この 方 法 で は 血 漿 中0.2μg/ml以 上

のCINXを 変 動 係数3%以 内 で定 量 で き,尿 中 濃度 で

Fig. 3 Standard curve for cinoxacin analysis

sensitivity 7×1

は10μg/ml以 上 のCINXを 変 動 係 数2%以 内で 定量

で き る。 ま た0.2か ら10μg/mlの 定 量 に 対 して は

thin layer fluorometric assayに よ る 方 法が あ り,

そ の回 収 率 は92%,変 動 係 数 は 約5%で あ る。

しか しなが ら,agar well法 に よ る 測 定 値 と,che-

mcal assay(主 と して野 村 総 合 研 究 所 に測 定 を依 頼 し

た)に よ る 測 定 値 で はTable 2, 3, Fig.4, 5に 示す
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Table 2 Relationship of plasma level of cinoxacin between bioassay and chemical assay

* a: Bioassay

b: Chemical assay

(μg/ml)

Table 3 Relationship of urinary level of cinoxacin between bioassay and chemical assay

* a: Bioassay

b: Chemical assay

よ うに尿中濃度では比較的 よく一致す るものの,血 漿中

の濃度 に 関 しては かな り異なった 値がでた。 すなわち

agar well法 に くらべchemical assayで は4時 間値

まで はかな り高値 とな る傾向が認め られた。

つ ぎに健康成 人に本剤の400mg,800mg,2,000mg

を それ ぞれ1回 投与 し,血 漿中濃度 と 尿中回収率 を

chemical assayで 測定 した結果 について述べ る。

i) 400mg 1回 投与試験

空腹時お よび食後30分 投与をcross overで 行なっ

たが,食 後投与の方は被 検者 が1名 都合 で参加で きず,

別の被検者が尿 中排 泄試験 にのみ協力 した。 したがって

空腹時投与3名(A,B,C)食 後投与3名(A,B,D)

で行なった。それ らの結 果はTable 4～7に 示す とお り

であ り,そ れぞれの平 均をグ ラフ化 した ものがFig.6,

7で ある。

空腹時投与では血漿中濃度の ピー ク値は投与2時 間後

で18.1μg/ml,食 後投与では6時 間後に8.0μg/ml

を示 し(Table 4,5),尿 中回収率は10時 間までで,

いず れの場合 も65%前 後 を示 していた(Table 6,7)。

ii) 800mg 1回 投与試験

この場合 も空腹時お よび食後30分 投与で2名(A,

B) ず つcross overで 行 なったが,食 後投与におい

て,尿 中排泄試験 にのみ 参加す るものが1名 あったた

め,食 後800mg投 与群で は尿中排泄率のみ3名 で検

討 した(A,B,D)。 これ らの結果 はTable 8～11に

ま とめてある。 これ を400mg投 与時 と 同様 に グラフ

化 した ものがFig.8,9で ある。Table 8,9の よ う

に,空 腹時投与 では血漿 中濃度 のピーク値は投与1時 間

後で33.5μg/ml,食 後投与で は4時 間後で21.5μg/ml

で,400mg,800mg投 与 の いずれ の場合 も食事 の影
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響が あ らわれ ている と考 え られ る。

またTable 10,11に 示 す とお り尿中回収率 は10時

間までで 空腹 時投 与の 場合74.0%,食 後投与の 場合

63.1%で あった。食後投与 の場合 は,400mg投 与 の尿

中回収率 とよく一致 している。

iii) 2,000mg1回 投与試験

Fig. 4 Plasma concentration of cinoxacin

400mg(-)

Fig. 5 Urinary concentration of cinoxacin

Table 4 Plasma levels of cinoxacin Dose: 400 mg p. o., fasting

(μg/ml)

Table 5 Plasma levels of cinoxacin Dose: 400mg p. o., non-fasting

(μg/ml)
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Table 6 Urinary excretion of cinoxacin Dose: 400 mg p. o., fasting

Table 7 Urinary excretion of cinoxacin Dose: 400 mg p.o., non-fasting

Fig.6 Plasma level of cinoxacin Fig.7 Cumulative urinary recovery of cinoxacin
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Table 8 Plasma levels of cinoxacin Dose: 800 mg p.o., fasting

(μg/ml)

Table 9 Plasma levels of cinoxacin Dose: 800 mg p.o., non-fasting

(μg/m1)

Table 10 Urinary excretion of cinoxacin Dose: 800 mg p. o., fasting

Table 11 Urinary excretion of cinoxacin Dose: 800 mg p. o., non-fasting



VOL. 28 S-4 CHEMOTHERAPY 203

Fig.8 Plasma level of cinoxacin Fig.9 Cumulative urinary recovery of cinoxacin

Table 12 Plasma levels of cinoxacin Dose: 2,000 mg p.o., fasting

Fig.10 Concentration of cinoxacin in plasma 

after single oral administration 2,000 mg キ ノロンカルボン酸系抗菌剤 は尿 中へ の結晶析 出が問

題 となる。そのため本 剤の大量投与時 の尿 中結 晶析 出の

有無を検討 し,そ の時の血 漿中お よび尿 中濃度 を測定 し

た。また それぞれの採血 時間にお けるBUN,creatinine,

S-Ca,S-Mg値 の測定 もあわせて 行 なった。 今 回 は

CINXの 測定 は野村総合研究所に依頼 し,fluorometric

assayに より行ない,わ れわれ の施設で は 血漿 中お よ

び尿中濃度の測定は行なわなかった。

血漿中濃度はTable 12に,尿 中濃度はTable 13

に示 して ある。いず れ も空腹時投与であった。その際B

の2～4hの 尿中には著明に,ま たCの4～6hの 尿 中

にはご く少量の結晶析 出を認めた。いず れの場合 も血漿

中濃度が ピークになってか らあ との ものである。Table

12,13を グラフ化 した ものがFig.10～12で あ る。結

晶 の顕微鏡写真 はPhoto.1,2に 示 してあ り,倍 率は

400倍 で ある。 またPhoto.3,4は 尿採取直後の4検
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Table 14 Serum analysis of volunteers after oral administration of cinoxacin 2,000 mg
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Fig. 11 Excretion of cinoxacin in urine after

single oral administration 2,000 mg

Photo. 1 Micrograph of crystals in urine from

volunteers administered 2,000 mg of cinoxacin

Photo. 3 Photograph of urine ( 2•`4 hrs.) from

volunteers after the administration of cinoxacin

2,000 mg (just voided)

Fig. 12 Concentration of cinoxacin in urine after

single oral administration 2,000 mg

Photo. 2 Micrograph of crystals in urine from

volunteers administered 2,000 mg of cinoxacin

Photo. 4 Photograph of urine ( 2•`4 hrs.) from

volunteers after the administration of cinoxacin

2,000 mg (after 30 min.)
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Fig. 13 Analysis method of urine

体 と,そ の あ と30分 室 温 に放 置 した尿 の 写 真 で あ る。

冷 却 され る こ とに よ っ て 結 晶 が 析 出 して くる のが わか

る。 ま たTable 14は それ ぞれvolunteerの 血 清 中

BUN, creatinine, Ca2+, Mg2+値 を 測 定 した もの で あ

り,こ れ か らはDのcreatinine 2.6(再 検 値)以 外 に

異 常 を 認 め て い な い 。 つ ぎに そ れ ぞ れ の 尿 検 体12本 に

析 出 した 沈 澱 物 をfluorometric assayで 検 査 した 。 方

法 はFig.13に 示 して あ り,結 果 はTable 15に 示 す

とお りで あ っ た。 これ か らみ る とBの2～4h尿 に著 明

に 沈 澱 の 多 い こ とが わ か る。 しか しCの4～6h尿 よ り

もBの4～6h尿, Dの2～4h尿 な どの方が沈澱が多

いが顕微鏡下では結 晶を認めていない。 つ ぎに尿中にみ

られた沈渣は,12検 体の大 部分 の ものは 水で洗 う こと

に よ り溶解消失 したが,Bの2～4h尿 では 前記のよ

うに 白色結晶沈澱が確認された。そ こで尿試料自体の分

析 と同沈渣の検討をA(2～4h)尿 試料を対照 として

行なった。 まず尿分析 の成績(Table 16,17)で は,

CINXの 尿中排泄の多い2～4h尿(Table 17)で は

それに対応 して尿中Mg濃 度(Table 16)が 低下 して

いる 傾 向がみ られた。Caで は このよ うな 対応は なか

った。 この 間血 中のMg濃 度 は 変わ ってい なか った

(Table 14)。

このこ とか ら尿中Mg濃 度 が何 らか の形で 尿中結晶

に関連 している と考 え られ た。B(2～4h)尿 の尿沈

渣 を分析(Table 18)し てみ る とCINXの 約47%が

Mg塩 の形であ ることが示 された。 これはCINXの 尿

排泄が 多いため沈澱が多量に生 じ尿中Mgの 方が 不足

した ことに よると考え られ,つ いでCa塩 の形で沈澱 し

た と考え られ る。 したが ってCa, Mg共 存下では,ま

ずMg塩 と して析 出 し,つ いでCa塩 が析 出 して くる

と 考え られ る。 分析の対照 としたA(2～4h)尿 で

は,沈 澱は少な くCINXの81%がMg塩 であること

が示 された(Table 18)。

2.　 抗菌力について

尿路モデル と考え られる連続 流動培養 装置(Fig.14)

を用いて臨床 分離E.coliを 対象にMIC値 を基準 と

した濃度でNalidixic　 acid(NA)とCINXの 抗菌力

の比較 を行なった。本 装置の概要 については著者の一人

が第19回1℃AAC,第11回 国際化療 などですでに報

告2)し てい るので概略 を記すに と どめる。左側のrese-

rvoir中 にveal infusion brothが 入 ってお り,定 量ポ

ンプで1時 間あた り20m1の 流量で右中央のvessel

中に流 れ込む。vesse1は 容量100mlな ので流量は20

%と なる。overflowし たbrothは 右下の フラスコに

流 れ込む。 またvesselの まわ りは37℃ の温水が灌流

してい る。 このvessel内 に臨床分離E.coliを 入れ定

常状態(107/ml)ま で増殖 した時,CINXも しくはNA

をそれ ぞれ のMI℃ の16倍,64倍,256倍 量 をvessel

内に入れ菌数の変化,お よびvesse1内 のCINXも し

くはNAの 濃度を測定 した。

Fig.15はCINxの 濃度 時間曲線であ り,　NAの 濃

度時間曲線 もほぼ同 じパターンの減少 の仕方 を示 した。

Fig.16はCINX, NAの 経時的菌数変化 を示 した もの

で ある。 これか らみ るとvessel中 の薬剤濃度に対する

菌数の 減少の仕方 もregrowthも 同一系統の薬剤のた

めかほぼ同 じパ ター ンを描いてい ることがわかった。し
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Table 15 Cinoxacin excretion in urine Dose: 2,000 mg p.o.,: fasting

Table 16 Analysis of urine of volunteers after oral administration of cinoxacin 2,000 mg 

(1): Concentration

か しなが ら,こ こでは 図示 して いないが256倍MIC

で は64倍MICと ほぼ同様 のパターンを示 し,殺 菌 力

がその濃度が余 り高 くなって も無 関係か と思 われた。今

後更に検討 を加えたい。

臨 床 的 検 討

本剤 を東海大学病院泌尿器科外来通院患者 に投与 し,

その成績 を検討 した。℃INX 400mgか ら1,600mgを

1日 量 と して,外 来通院患者66名 に投与 した(Table

19,20)。 効果判定 はUTI薬 効評価基準 に基 づ き行 な

い,こ れ とは別に主治医に よる判定 も行なった。対象疾

患 は急性単純性膀胱炎33例,慢 性膀胱炎18例,慢 性

腎孟腎炎9例,急 性 腎孟腎炎3例,淋 菌性尿道炎2例,

急性前立腺炎1例 で ある。 その うちUTI薬 効評価基準

に合致す る症例は47例 で著効29例,有 効10例,無

効8例 で有効率83.0%で あった。 この うち 急性単純

性膀胱炎が29例 あ り,そ の 有効率は97%で あった

(Table 21)。 また急性単純性膀胱炎の場合,検 出菌の

多 くはE.coliで25株 中24株 消失,全 菌株37株 中

33株,す なわち89.2%が 消失 し,S.epidermidis 4
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Table 17 Analysis of urine of volunteers after oral administration of cinoxacin 2,000 mg 

(2): Total amount excreted

Table 18 Analysis of sediments in urine(2•`4 hr.) 

of volunteers(A, B) after oral administration 

of cinoxacin 2,000 mg

Fig.15 Concentration of cinoxacin in the vessel 

with E. coli (MIC 6.25ƒÊg/ml)

Fig.14 Continuous flow culture system

Fig.16 E. coli (MIC 6.25ƒÊg/ml to cinoxacin 

and nalidixic acid)
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Table 21 Overall clinical efficacy of cinoxacin in acute simple cystitis

200•`400 mg•~2/day, 3 days treatment

(): 200 mg x 2/day

Table 22 Bacteriological response to cinoxacin 

in acute simple cystitis

*  Persisted: regardless of bacterial count

株中2株 が存続 した(Table 22)。 また投 与後 出現菌 は

3株 あ りいず れ もStreptococcusで あった(Table

23)。 つ ぎに複雑性尿路感染症 に対 しては18例 中11例

有効(有 効率61%)と 好成績 を示 した(Table 24)。

またUTI薬 効評価基準 による群別 の有 効率 を示 した も

のがTable 25で ある。 カテーテル留置症例には1例

しか投与 しなか ったため,経 口剤 としては比較的成績 が

良かったの では ないか と 思われ る。Table 26,27は

CINXに よる検 出菌 の消失率 と投与後出現菌 を示 した も

のである。 これでみ る と最 も多 いのがE.coliで ある

が,15株 中7株 が存続 してい る。またS.faecalisが

6株 中5株 消失 しているのが 目につ く。P.mirabilisは

4株 中4株 消失 してお り,全 体では37株 中23株62.2

%の 消失率であ った。投与後 出現菌で はCandida sp.

Table 23 Strains* appearing after cinoxacin 

treatment in acute simple cystitis

*  : regardless of bacterial count

を除 き,す べ て グ ラ ム陽 性 球 菌 で あ る こ とが わ か る。

副 作 用 は66例 中5例 に 軽 い 胃腸 症 状 が 出 現 し,そ の

うち1例 に 頭 痛 と発 疹 を伴 って い た 。

考 案

1.　 吸 収 ・排 泄 につ い て

最 初 に述 べ た よ うに本 剤の 最 も大 き な特 徴 は 吸 収 され

た後,そ の大 部 分 が 活 性 の ま ま尿 中 に排 泄 され る こ とに

あ る1)。

NAは1g投 与 で 血 中濃 度 の ピ ー クは2時 間 後 で7

μg/ml程 度 で あ る とい わ れ,尿 中 回収 率 は6時 間 まで

で3～4%(bioassay),10%(spectrophotofluoro-

Inetric method)で あ る とさ れ て い る3)。 ま た,清 水4)

らは,Pipemidic acid(PPA)とNAの 各29をcross

overで 健 康成 人3名 に投 与 し,血 中,尿 中 濃度 を調 べ

て い るが,PPAで は空 腹 時4時 間 で ピー ク値7.2μg/

ml,NAで は1時 間 で6.7μg/mlを 示 して い る。 ま
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Table 24 Overall clinical efficacy of cinoxacin in complicated UTI 

400 mg•~2/day, 5 days treatment

Table 25 Overall clinical efficacy of cinoxacin classified by type of infection

Table 26 Bacteriological response to cinoxacin 

in complicated UTI

* Persisted: regardless of bacterial count

Table 27 Strains* appearing after cinoxacin 

treatment in complicated UTI

* :  regardless of bacterial count

た空腹時投与で尿 中回収率 は6時 間までで,NAは9.4

%,PPAは40.4%で あった とい う。

またCINXと 構造 が非 常によ く似 たMiloxacinで

は,中 川 ら5)に よれば空腹時投与(500mg)で は2時

間後11.9μg/mlの ピー ク値 を示 し,食 後投与では,
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2時 間後5.2μ9/1n1で あった。また尿中回収 率は8時

間までで1.5～2.9%と いわれてい る。

CINXの 場合,400mg食 後 投与では3時 間で6.7

μg/ml,空 腹時投与で1.5時 間後 に9.0μg/mlを 示

し,8001ng投 与で は2時 間後に19.2μg/mlを 示す

とされてい る1)。また尿中回収率は400mg投 与で空腹

時投与6時 間 までで51.1%,8時 間 まで で54%,食 後

投与では6時 間までで44.5%,8時 間までで52.0%

とされている1)。800mg投 与で は6時 間までで55.6

%,8時 間までで59.7%と されている1)。

一方NA(500mg)とCINX(400mg)のcross over

では,尿 中回収率 が6時 間までで各 々6.3%,53.8%,

PPA(500mg)とCINX(400mg)と のcross over

では,6時 間までで 各 々44.1%,48.6%と い う ことで

ある1)。

尿中へ の代謝物 と してはfree CINXが6時 間 までで

55.4%で あるのにconlugated CINXは29.3%に 達す

る1)。従 ってCINXは 同系 他剤 に くらべ て尿 中へ の排

泄が非常によ く,尿 中に高濃度 に出てゆ くこ とか ら,ま

た血中濃度 も比較的高 くなるので,腎 内濃度 も上 が り,

尿路感染症には有効で あろ うと推 察される。

我 々の施設におけ るCINXの400mg,8001ng投 与

の血漿中濃度 のデー タは上記の もの とかな り差があるよ

うに思われたが,chemical assayに よるためや や高値

に出た と考え られ,尿 中回収率 は比較 的よ く一致 してい

るよ うに思われた。また2,000mg投 与時 の 血 中 濃度

は,400mg,800mg投 与に くらべてかな り低い値で

あったことは今後の検討を要す る問題 と考え られ る。

2.　 抗菌力について

抗菌力 については今回は特にMICを 測定せず尿路モ

デル として の連続流動培養法 を用 いてNAと 比較 を行

なった。本剤は多 くの グラム陰性桿菌 に強い抗菌力 を有

する とされてい るが,MICの 測定結果か らはNAと

ほぼ同 じ抗菌力,抗 菌スペ ク トラムを有す ると考え られ

る1)。

そ こで よ り生体に近い尿路感染症の モデル として連続

流動培養法 によ り,NAとCINXのMICを 基準 とし

た臨床分離E.coliに 対す る抗菌力 をみ たが,ほ とん ど

差がない といって よか った。

これはMICを 基準 に して 尿中濃度が 同 じと考 えた

モデル とも考え られ,CINXの よ うに尿 中濃度が高 くな

るもので はよ り有効性 を発揮 しうる と考 え られる。

またOTT6)ら はCINXとNAとOxolinic acidを

用い,人 尿 を用い似 たよ うな実験 を行 なっており(flow

rate 6ml/hour),6時 間,24時 間後 に細 菌数を検査

し,ま たそれぞれ の時 間にお ける菌 のMICを 調べ,変

化はない としてお り,我 々の実験 と同様 な結果を得てい

る。

3.　 臨床効果について

本剤の新薬 シンポジウムは1979年 東京において開催

された1)。 臨床効果は主治医効果判定905例,UTI薬

効評価基準に よる判定650例 について行 なわれ,UTI判

定で は急性単純性膀胱炎に 対 して94.9%,複 雑性尿路

感染症 に対 して60。8%の 有効率が示 され たとい う。

また 主治医判定で は 単純性尿路感染症 に対 して92.1

%,複 雑性尿路感染症 に対 しては61.4%の 有効率 を得

てお り,我 々の施設 にお けるUTI薬 効評価基準7)に よ

る有効率す なわ ち 急性単純性膀胱炎 に97%,複 雑性尿

路 感染症 に61%と よ く一致 してお り,尿 路感染症 に対

する経 口薬剤 として有用 である と考 え られ る。

また尿 中細菌 の消失率 につ いて も急性単純性膀胱炎で

89・2%,複 雑性 尿路感 染症で62.2%と 有効率 によ く一

致 した成績であった。

本剤の副作用については全66例 中5例 に軽 い胃腸症

状が認め られ,そ の うち1例 は投与2日 目に頭 痛 と発疹

を訴えたが投与中断に よ りこれ らの症状は消失 した。 ま

た投与前後に末梢血,血 液化学を調べた症例は ごく少数

で あるが,本 剤に よると思われ る検査値の異常は認め ら

れ なか った。 しか しなが らキノロンカルボ ン酸系抗菌剤

には,中 枢神経系の副作用 と思われ るめまい,ふ らつ き

な どの発現が報告 さてれお り8),本 剤投与時 もア レルギ

ー と共 に十分注意 を払 う必要が あると考え られ る
。

なお本系 薬剤は その溶解度がpHに よっては 低いた

め,従 来尿 中結晶 の析 出が問題 になってい るので,と く

に この点につ き検討 した。

すなわち通常1回 投与量 の5～10倍 にあたる2gを

投与 してみた ところ2例 に結 晶の析 出をみ た。 ただ し一

般の通常量投与例では1例 もみ られなかった。今後 なお

注意 を要す る点であろ う。
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FUNDAMENTAL AND CLINICAL EVALUATION OF CINOXACIN (CINX) 

IN THE FIELD OF UROLOGY 

KEISHI OKADA, NOBUO KAWAMURA and MASAAKI OHKOSHI 
Department of Urology, Tokai University, School of Medicine

The in vitro activity and antibacterial spectrum of cinoxacin (CINX), a quinolline synthetic 

antimicrobial agent, was found to be similar to that of nalidixic acid (NA), but its urinary 

excretion revealed higher values than that of NA. The mean cumulative urinary excretion rate of 

CINX during a 10 hr. interval was 65•`70% in 400 mg and 800 mg oral administration and 51.7% 

in 2,000 mg during a 6 hr. interval. In four volunteers to whom 2,000 mg of CINX was ad-

ministered, urine samples were taken every two hrs. and CINX crystals were found in the sediment 

in two of twelve samples. 

Clinically, effective rate was 97% in 29 cases of acute simple cystitis, and 61% in 18 cases of 

chronic complicated urinary tract infection and efficacy on bacteriuria was found to have similar 

rate to its clinical effective rate respectively. The presence of demonstrable serum activity with 

high recovery in urine indicates CINX possesses desirable properties of an effective oral chemothe-

rapeutic agent for urinary tract infections.


