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要 旨

スイス,エ フ ・ホフマ ン ・ラ ・ロシュ社で開発され,料 成期が従 来のセブニム系抗生剤のうち最

も長いとされているceftriaxone(CTRX,Ro 13-9904)に つ き基礎的,臨 床的検討を行った。

諸種の臨床分離菌に対するMICは 非常に良 く,こ とに,E.coli,Klebsiella,Proteusお よびEnter-

obacterに 対 し優れていた。

本剤の1gな いし2gの 点 滴静注後の血中濃度は高 く,か つ長 く持続 した。

臨床的に10例(気 道感染5例,尿 路感染2例,胆 道感染2例 および腸チフス1例)に 本剤の0.5～2.0

9を1111～2回6～19日 間投 与し,全 例にやや有効以上の効果が得られた.た だ し,本 剤によると

思われる検径値の異常が4例 に認め られた。本剤は体内濃度の持続がよく,抗 菌活性がす ぐれ,期

待される抗生剤である。

緒 言

近 年,抗 本 剤,と くに セ フ ェ ム 剤 に つ い て は,そ の 構

造 式 をか え る こ とに よ り,新 製 品 の 開 発 か 急 速 に 行 わ れ

つ つ あ る。

争 回,ス イ スの ロ ン 論 社 研 究 所 柔 り出 さ れ たceftrlax-

one(CTRX,Ro 13-9904}は7位 に ア ミ ノチ ア ゾ リ ル メ

トキ シ イ ミ ノア セ タ ミ ド基 を,3位 に ト リア ジ ノ ン 基 を

も ち,β-lactamaseに 安 定 で,し か も体 内 持 続 の 長 い セ

フ ァ ロ スポ リン 系 抗 生 剤 と し て 注 目 され て い る1,3,Ｉ)

本剤 に つ き,私 共は 基礎 的,臨 床 的 検 討 を行 っ た 。そ

の 構 造 式 をFig.1に 示 した

I.基 礎 的 検 討

1.抗 菌 力

CTRXのMICを 測 定 し,他 の セ ブ ュ ム 剤CPZ,CZX,

Fig. I Chemical structure of CTRX

CEZお よ びCTXの そ れ と比 較 検 討 した 。 一 部,GMの

MICと も比 較 した 。

1)実 験 材 料 な らび に そ の 方法

教 室 保 存 の 諸 種 標 準 菌 株 お よ び病 巣 よ り分 離 し た グラ

ム 陽 性 な らび に 陰 性 菌 を 実 験 材 料 と した 。

測 定 方 法 は 日 本 化 学療 法 学 会 標 準 法5)に 従 い,Heart

Infusion Agarを 用 い る 寒 天 平板 稀 釈 法 で 行 い,ク ラム

陰 性 菌 に つ い て はover night培 養 液(原 液=103cfu/mD

と,そ の100倍 稀 釈 液(106cfu/ml)と の2種 の 菌 液 を接 種

し てMICを 測 定 し た 。

2/実 験 成 績

a)標 準 菌 株 に 対 す るMIC(Table 1)

教 室 保 存 の 標 準 細 菌 株 に 対 す るCTRXのMICは

Table 1の ご と く,S.arueusに は1.6～3 .1μg/ml,B.

subtilis ATCC 6633に は0.8μg/ml,E.coliで は0.003

～0 ,006μg/ml,K.pneumoniaeのNo.602株,No.29965

株 に は0.012～0.025μg/ml,P.mirabilisお よ びmorga.

niiに は0.012μg/mlで あ った な おP.aeruginosaで は

3.1μg/mlで あ っ た,

106cfu/ml菌 液 を 用 い た場 合 は,108cfu/ml菌 液 の場 合

に く らべ て,菌 株 に よ り1段 ま た は そ れ 以 上 のMICの

低 下か み られ た 。
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Table 1 MIC of standard strains of CTRX

b)臨 床 分 離 株 に 対 す る 感 受性(Fig.2～15,Table

2,3)

S.aureus 26株 に 対 す るCTRXのMICは108cfu/ml

菌液 では0.78～12 .5μg/mlに あ り,う ち13株 か3.12μg

mlて あ った

CZXお よ ひCPZの そ れ は0.78～12.5μgmlで あ り,

本 剤 と ほ ば 同 様 なMICを 示 し,CTXで は0.78～3.12

μg～mlに あ り,こ れ ら 三剤 はCEZお よ びGMよ り は

劣 っ てい た(Fig.2)う これ を 相 関 図 で示 し た の かFig .9

で,CTRXに 対 して はCZXと 同 しMICを 小 す もの,お

よび1段 劣 る もの が あ る ,CPZお よ ひCTXて は 本 剤 と

同 し もの,1～2段 劣 る もの,優 る もの な ど種 々 で あ る

か,GMお よ びCEZで は 本 剤 よ り は る か にNIICの よ い

株 か 多い 。

E.coli 46株 に 対 す るCTRXのMICは108cfu/ml菌 液

で は,す べ て の 株 が0 .78μg/ml以 下 に あ り,106cfu/ml

菌液 で は2～3段MICが 小 さ くな り,す べ て0.1μg/ml

以 下 とな る(Fig .3)。

感 受 性 分 布 は 本 剤 が もっ と も優 れ,つ い て ,CZX,

CTX,CPZ,GMて ,CEZが,っ と も 劣 っ て い る 、 これ

を比較 薬 剤 との 相 関 図(Fig .10)で 見 る と,い す れ の 比

Fig. 2 Cumulative curves of MIC

S. aureus (26 strains )

車変薬 斉4よ り も 本 剤 が 優 れ たNIICを 示 し てごい る。 た だ し

CZXと は 差 が 少 な い。

K.pncumoniac 32株 に 対 す るCTRXのNIIC{Fig.4

は 菌 液108cfu/fm1で は0.78～0.0125μgml,菌1夜106cfu/

mlで は す べ て の 株 が0.1μg/ml以 下 とな る これ を 他 の

薬 剤 と比 較 す る とCZXと は2～3段 劣 り,CTXと は 本

剤 よ り劣 る もの,優 れ る 株 な ど 種 々 で あ る か,GM,CPZお

よ ひCEZよ り は 本 剤 が は る か に 優 れ て い る(Fig.4,11)。

Serratia 31株 で は 菌1夜108cfu/mlて,CTRXに 気寸す る

NIICは0.39～100μg/mlに あ り、 菌 液108cfumlて は

0.1～12,5μg/mlで あ る こ れ を 他 の 薬 剤 と比 較 す る と

CZXよ り 劣 り,CPZよ りは 優 わ て い たFig.5 ,12

E.cloacac 10株 に 対 す るCTRXのNIICは 菌 液108

cfu/mlて は 、 う ち3株 か100μg/mlエ ス 上に 、 他 は0.1～

625μgmlに あ り,菌 液106cfu/mlで は 、 後 者 か0.1～

0.39μg/mlと な る(Fig .6}こ れ ら の 各 株 の 相 関 図 をFig .

13に 小 した か,CTRX耐 性 株 もGNIに1よ 感 受/生 て あ る

(Fig.13)

P.aeruginosa 39株 に 好 す るCTRXのNIICは 菌 液

108cfu/mlて は 野すべ て か0.78μgmlエ ス 上に あ る か ,菌 液

106cfu/mlで は0.2～100μgmlエ ス 上 と広 く分 布 し て い

る(Fig.7)こ れ ら を 招 関 図 で 見 る と,CTRXはGMお

女びCPZよ り 劣 る が,CZXよ り優 れ て い る(Fig .14)。

P.mirabilis 30株 に 対 するCTRXのNIICは 菌 液108

cfu/mlて は,す べ て が0 .78μg/m1以 下に,菌 液106cfu/
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Fig. 3 Cumulative curves of MIC

E. coll. 46 strains

Fig. 4 Cumulative curves of MIC

K. pneumoniae 32 strains



VOL.32 S-7 CHEMOTHERAPY 395

Fig. 5 Cumulative curves of MIC

Serratia (31 strains)
Fig. 6 Cumulative curves of MIC

E. cloacae(lOstrains)
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Fig. 7 Cumulative curves of MIC
P. aeruginosa (39 strains)

Fig. 8 Cumulative curves of MIC
P. mirabilis (30 strains)
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Fig. 9 Sensitivity correlogram

S. aureus (26 strains)

CZX

CTX

CEZ

GM

CPZ
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Fig. 10 Sensitivity correlogram

E. coli L(46 strains)
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Fig.10 (Continued)

mlで は,そ の3/4の 株 が0.0125μg/ml以 下 に 集 中 す る

(Fig.8)。 す な わ ちCZXと ほ ぼ 同 様 なMICを 示 し,他

の 比 較 薬 剤 の い す れ よ り も優 れ て い る(Fig .15)

Pmorganii9株 のCTRXのMICは106 cfu/ml菌 液 で

は,す べ て が0.2μg/ml以 下 でCZXな い しCTXと は ぼ

同様 な い し,や や 優 れ て い る(Table2)。

Pmlgalお9株 で はCTRXのMICは106cfu/ml菌 液

では0.025μg/ml以 下 の も の と0 .4～1.6μg/mlと の2相

性 を な し,感 性 株 はCZXに ほ ぼ 同 しMICて,GM,

CTX,CPZお よ びCEZよ り優 れ て い る(Table3)。

2. 吸 収 お よ び排 泄

1) 生 物 学 的 測 定(Fig.16)

a) 対 象 な ら ひ に 方法

肝 ・腎 機 能 正 常 の69歳 の 女性(急 性 気 管 支 炎 回 復 後)

にCTRX 1,0gを200mlの ゐ上食 水 に 溶 解 し,1時 間 か け

て,点 滴 静 注 し,開 始 よ り30分,1,2,4,6,8時 間

目 に 耳曽朶 よ りへ マ ト ク リ ッ ト管 で採 血 し,血 漿 を分 離,

試 料 と し た 一方,打 と与後2時 間 ご とに 採 尿 し てpH7.2

の 燐 酸 緩循 液て20倍 怖 釈 し て 尿 中 回 収 率 を 測 定 した

測 定 方 法 はB.subtilis ATCC 6633を 検 定 菌 とす る帯

培 養 法6)に よ り,血 中 濃 度 測 定1こ はCTRXをmonitrol

血 清 で 稀 釈 した もの で,尿 中 濃 度 測 定 に はpH7.2の 燐 酸

緩 衝 液 稀 釈 でstandard curveを 作 製 し,測 定 に 供 し た,

b) 結 果

点 滴 開 始15分 て は82μg/ml,30分 後 に88μgml,60

分(点 滴 終 了時)に は90μg/mlの ピー クに 達 し,点 滴 終

了1時 間 目 に は75μgml,3時 間 目に は39μg/mlて,

CTRX投 与開 始8時 間 後 に お い て も,な お12.5μg/ml
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Fig. 11 Sensitivity correlogram

K. pneumoniae (32 strains)
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Fig.11 (Continued)

の濃度を示 した。

なお,8時 間までの尿中回収率は34.1%で あ った,

2) HPLC方 法

a) 対 象ならびに方法

肝・腎機能正常の女性(急 性歯根部膿瘍)にCTRX2.0

gを200mlの 生 食水に溶解 し,1時 間かけて点滴静注 し,

開始より1時 間後よ り経時的に肘静脈よ り採 血し,血 清

を分離,試 料 とし日本ロシュ研究所でHPLCに よ る濃度

測定を行った。同時に,同 血清てフロ トロンビン時間,

トロンボテ ストおよび部分 トロンボフラスチンをも測定

した。

b) 結 果

点滴開始1時 間 目(点 滴終了時)のCTRXの 血 中濃度

は350μg/mlに 達 し,5時 間 目に は170.7μg/ml,24日 寺

間 目 に も312μg/mlの 血 中 残 留 を 認 め た 、

な お,投 与5時 間 目 お よ び24時 間 目 に フ ロ トロ ン ビ ン

時 間 が や や 延 長 して い た(Fig.17)。

II. 臨 床 的 検 討

1. 対 象 お よ び方 法

呼 吸 器 感 染 症5例(肺 炎1例,肺 膿 瘍1例,慢 性 気 管 支

炎2例,そ の 他 の 呼 吸 器 感 染 症1例),腎 孟 腎 炎2例,胆

道 感 染 症2例,サ タレモ ネ ラ 感 染 症1例 の 計10例 にCTRX

を1日1～4g点 滴 静 注 し た 。 投 与 期 間 は6～19日 間 で

あ る(Table 4,5)。

2.結 果
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Fig. 12 Sensitivity correlogram

Serratia ( 31 strains)
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Fig.12 (Continued)

Fig. 13 Sensitivity correlogram

E. cloacae (10 strains)
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Fig. 13 (Continued)
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Fig. 14 Sensitivity correlogram

P. aeruginosa (39 strains)

CZX

GM

CTX

CZX

GM

CTX
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Fig. 14 (Continued)

CPZ CPZ

Fig. 15 Sensitivity correlogram

P. mirabilis (30 strains)
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CEZ
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Fig. 15 (Continued)
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Table 2 MIC of P. morganii (9 strains)

Table 3 MIC of P. vulgaris (9 strains)

そ れ ぞ れ の 症 例 に つ い て 略 述 す る。

症 例1:S.I.,82歳,急 性 肺 炎

基礎 に 胃癌 を 有 す る 患 者 て,全 身 倦 怠 感,発 熱 お よ び

多 量の 膿 性 喀 痰 を 来す よ う に な り,CTRXを1日1g,

1回 投 与 を 開 始 し.翌 日 よ り 下熱 し,症 状 も漸 次 軽 快 し

て 行 っ た 。 投 与前 の 喀 痰 検 査 で はE.coliか 認 め られ た

が,以 後,Aciuetobacter, S. epidermidisと 菌 交 代 し,再

度,発 熱 を認 め る よ うに な っ て 中 止 した 。 な お,中 止時

の喀 痰 中 の 菌 はK.pueumouiaeが 検 出 され た。 一 応、や

や 有 効 と判 定 し た.臨 床 検 査 で 貧 血 の 進 行 とBUNの 上

昇 か み られ た か,こ れ は 胃癌 か らの 出 血 に よ る もの と考

え られ た 。

症 例 2: K. M., 69歳,肺 膿 瘍

約10年 前 よ り糖 尿 病 で 加療 中 の 患 者 で,発 熱 お よ び胸
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Fig. 16 Blood level  of CTRX

lg. lhr. drip infusion

Bac: B. subtiris ATCC 6633

Method: Band culture m.

Urinary recovery

痛を来し,胸 部異常陰影を指摘 されて 当科に入院 した。

入院後CFXを1日1g,6日 間投与 したが不変のため

CTRX1日19の 点 滴静注 を開始 した,喀 痰中の菌は

A.anitratusで,本 剤投与 後消失 し,9日 間 の投与 で

CRPは 十4よ り+1に,発 熱は3日 目よ りな くなった

が,胸 部X線 では著明な変化を認めなか った、自覚症状,

その他の改善より有効 と判定 した,

症例3:S.O.,37歳,慢 性気管支炎

4～5年 来,気 管支喘息の発作かあ り,折 々感染で増

悪する。今回 も咳噺および喀痰が増強 しCPMを1旦1

97日 間投 与したが不変で,本 剤を1旦29(朝 夕に19

ずつ点滴静注)に 切 り替え,5日 目よ り平熱 とな りCRP

も+2よ り陰性化 し,11日 間の投与て気管支炎の急性増

悪は消失 し,有 効と判定 した.,な お,本 例はGOT,GPT

がCTRX中 止時やや .上昇したが,以 後正常化 した、

症例4:Y.E.,68歳,慢 性気管支炎

基礎に塵肺症のある患者で,時 々肺炎ないし慢性 気管

支炎の急1生増悪を来し,天 退院を くり返 している。今回

も白血球数が2万 台,39℃ 台の発熱,CRP+5と な って

入院,CPZを1日297日 間投 与で一 日。軽快,退 院 した

が,中 止後1週 目に再び38℃ 以 上の発熱 を認めるように

なり,本 剤を1日1回19,6日 間投与で著効 をみた。な

お喀痰菌はH .influenzaeで,投 与後陰性化 した.

症例5:D.H.,66歳,気 道感染症

悪性リンパ腫の患者で,咳 嗽,喀 痰および発熱 を来し

て入院 胸部X線 像 では肺斑理 の増強 を認め るのみで

Fig. 17 Blood level of CTRX

2g lhL drip infusion

Method: HPLC

あ っ た が,喀 痰 中 よeSazereusお よ びH.influenzae(と

もにCEZが 感 受 性+++)を 検 出,本 剤1回2gを1旦2回

投 与一で38℃ 以 上の 体 温 は3日 目に37℃ 前 後 とな っ た が.

以 後 平 熱 に は 至 ら ず,10日 後 の 喀 痰 菌 はS.faeealisと

Entembacterに 交 代 して い た 。。 参剤 は 自覚 症 状,発 熱 の

状 態 な ど よ り 有 効 と判 定 し た,検 査 でAIPの 一 過 性.上

昇 を認 め た 。

症 例6:S.N.,69歳,胆 道 感 染 症

胆 道 腫 瘍 てPTCDを 施 行 中,感 染 症 を 併 発 し,高 熱

(39QC近 く)を 来 し,胆 汁 中 よ りE.coliを107cfu/ml検

出 し た,本 剤 投 与 後,急 速 に 解 熱 し,3日 目 に は 平 熱 と

な り,菌 も消 失,著 効 と判 定 し た.

症 例7:T.S.,65歳,胆 道 感 染 症

上部 咽 頭 癌 で 入院 中,発 熱,右 季肋 部 痛,血 清AIPの

上 昇 を 来 し,胆 道 感 染 症 の 併 発 と診 断,本 剤 投 与 に よ り

諸症 状 の 改 善 を 認 め 有 効 と判 定 し た.臨 床 検 査 で,Al-P

は さ らに 上 昇 し,BUNも 増 加 し た,

症 例8:T.O.,51歳,腎 盂 腎 炎

脳 梗 塞 後 の 片麻 痺 で 加 療 中,尿 路 感 染 を併 発 して 高 熱

持 続,尿 中 菌 がPaeruginosaて,CFSお よ びCTMな

ど を投 与 し,一 旦 解 熱,経 過 観 察 中 で あ っ た が,再 び 高

熱 を 来 し,本 剤 を 投 与 し た 。 た だ し投 与 後 の 尿 中 よ り 再

三Candida属 の み を 検 出 し た、,白 血球 数 の1上 常 化,一 過

性 の 平 熱 化 を 認 め た が 本 例 はCTRXの 非 適 応 例 と 考 え

られ た.

症 例9:H.H.,54歳,腎 孟 腎 炎

約3日 前 よ り悪 寒,39℃ 台 の 発 熱 お よ び 腰 痛 を 来 し 本

院 を 訪 れ た 。 尿 所 見 そ の 他 よ り 腎 盂 腎 炎 と診 断,本 剤 を

投 与,3日 目に は 平 熱 と な っ た 。尿 よ りE.coliを106cfu/

ml検 出 して い た が 陰 平紅化 し,著 効 と判 定 し た.な お 本 剤
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Table 4 Clinical cases treated with CTRX

投 与 後,顆 粒球 が3日 目 に1.891,7日 目 に1.735と 軽 度

減 少 した(投 与前 は6,2371)

症 例10:T.M.,69歳,腸 チ フ ス/持 続 排 菌 者/

約8ヵ 月 前 よ り心 臓 疾 患 で,他 医 で 加 療 して い た か,

養 老 院 に 入 る た め 検 便 し た と ころ,腸 チ フ ス菌 を検 出,

入、院 した,本 剤 を1日1g,19日 間 投 与に よ り便 お よ び 胆

汁 中 の 菌 は 全 く陰 性 化 し た.な お 胆 汁 な ら び に 糞 便 中 よ

り検 出 した チ フ ス 菌 の 抗 生 剤 に 対 す る 感 受 性 はCTRX

お よ ひCTXに は0.05μg/ml,CEZ1.56μg/ml,CMZ

0.78μg/ml,CPZ0.2μg/mlで あ っ た。

III. 総 括 な らび に 考 按

ス イ ス,エ フ ・ホ フマ ン ・ラ ・ロ シ ュ 社 で 開 発 され た

セ フ ェ ム 系 の 抗 生 物 質 て あ るCTRXは 広 い スペ ク トラ

ム を も ち,し か もin vitro感 受 性 に 比 し,in vivo効 果 か

優 れ て い る とさ れ て い る.。

私 共 は 今 回,本 剤 に つ き 基行楚的,臨 床 的 に検 討 した 結

果,次 の よ うな 成 績 を得 た 。

諸 種 の 臨 床 分 離 菌 株 の う ち,S.aureus 26株 では1.56

～12 .5μg/mlのMICで,う ち約 平 数 か3,12μg/mlに あ

り,CTX,CEZやGMに は 劣 るか,CZXやCPZよ り優

れ て い た。 クラ ム 陰 性 菌 に つ い て は,接 種 菌 量 の 影 響 を

受 け る が106cfu/mlの 場 合,E.coli 41株 お よ びKlebsie-

lla 32株 は す べ て が0.2μg/ml以 下のMICで あ っ た.

Sermtia 31株 は0.1～12.5μg/mlでCZXよ り 劣 る が

CPZP)優 れ て い た 。E.cloacae10株 で は0.1～0.39μg/

mlの もの が7株 あ り,他 の 比 較 薬 剤 よ り優 れ,P.mira-

bilis30株 の う ち3/4が0.0125μg/ml以 下 で,ほ ぼCZX

に 同 しで あ っ たP.aerugine/sa 39株 は0.2～100μg/ml

と幅 広 いMICを 示 し,GMやCPZよ り劣 る か,CZXよ

り優 れ て い た 。

血 中 濃 度 を測 定 し て.み た が,1gを1時 間 か け て点 滴

静 注 した 場 合,点 滴 終 了時90μg/mlに 達 し,8時 間 後に

お い て も12.5μg/mlで あ っ た な お8時 間 ま で の 尿 中回

収 率 は34)%で あ っ た 。 一 方,2g点 滴 静 注 て は,点 滴

終 了 時 に350μg/mlの 高 値 に 達 し,24時 間 後 に お い て も
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Table 5 Laboratory findings of before and after treatment with CTRX

* Abnormal values

31.2μg/mlの 残 留 を認め た。なお,副 作用は 見られな

かった。このように本剤の血中濃度半減期が従 来のセ

フェム系中,最 も長いものであることを確かめ得た。

臨床的に10例 の患者に0.5～2.0gのCTRXを1日1

～2回 ,す べて点滴静注により6～11日(腸 チフスには

19日)間 投与 し,そ の効果 を観察 した。 気道感染症5例

(肺炎1例,肺 膿瘍1例,慢 性気管 支炎2例 お よび悪性

リンパ腫に合併 した呼吸器感染1例)中EE .influenzae

による慢性気管支炎に著効,E.coliお よ びK.pneumo-

niaeに よる肺炎にはやや有効,他 の3例 には有効 と判定

した。

胆道感染症2例 は著効,有 効 各1例,E.coliに よ る腎

孟腎炎1例 は著効,上 部咽頭癌に合併 した腎孟腎炎は尿

にCandidaを 証明 し判定不能 とした。また,腸 チフスの

持続排菌者の1例 に有効 であった。CHAUは す でに本 剤

がSalmonella属 に対 して有効 であ るこ とを発表 してい

る2)。

すなわ ち,諸 種疾患10例 に本剤を投 与一して,暑 効3例,

有効5例,や や 有効/例 で,判 定 下能が1例 であった

本剤に よる と思われ る副作用 として,気 管 支喘息 を基

盤 に もつ慢性 気管 芝炎の急性 増悪にGOTお よびGPT

の 上昇,悪 性 リンパ腫に併発 した気道感染症 にAl-Pの

上昇,咽 頭癌 に合併 した胆嚢 炎にAl-Pお よひBUNの

上 昇 を,ま た腎孟腎炎の1例 に一過 性の顆粒球減 少を認

めた

以 上のようにCTRX投 与 前後の検 沓値の異常 は 堪礎

疾患 をもった ものに 多く認め られ,本 剤が1011gacting

な ため もあるのか,今 後症例を重ね検討を要す るか,有

効率の高いことか ら有望 な抗生剤 と号えられた。

IV. 結 語

従来のセフェム系抗生剤の うちで,最 長の半減期を有
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す るCTRXに つ き 基礎 的,臨 床 的 に 検 討 した 結 果,と く

にE.coli,Klebsiclla,Enterobacterに 優 れ たMICを 示

し た

点 滴 静 注 時 の 血 中 濃 度 は,そ の 終 了時 に1gで90μg/

ml,2gで350μg/mlに も達 し,長 時 間 持 続 した

諸 種 感 染 症10例 にCTRXを 投 与 し,判 定 不能1例 を

除 き,ず べ て に や や 有 効 以 上の 効 果 を 得 た が,投 与 後の

検 査値 異常 が4例 に 認 め られ た。
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BASIC AND CLINICAL STUDIES ON CEFTRIAXONE (Ro 13-9904)

YURUKO OKAMOTO, KEIGO MAEHARA, SEIBUN YONEZU, KANSHI MASE,

MUNETO YOSHIOKA and KOJIRO YASUNAGA

1st. Department of Internal Medicine, Kansai Medical University

YOSHIHIRO UEDA and HIROSHI OKUBO

Rakusai New Town Hospital, Kansai Medical University

Basic and clinical studies were made on ceftriaxone (CTRX, Ro 13-9904). The results obtained were as

follows:

1) Antibacterial activity in vitro

CTRX was found to be very active against gram negative bacilli, especially against Proteus, Klebsiella

and E. coli.

2) Blood levels and urinary excretion

We investigated the serum concentration and urinary excretion after one hour intravenous drip infusion

of CTRX: the peak levels being 90ƒÊg/ml for 1.0g dosage and 350ƒÊg/ml for 2.0g dosage at the end of the

infusion.

The blood levels were very durable: showing 12.5 pg/ml 8 hours after the beginning of 1.0 g infusion

and 31.2 pg/m1 24 hours after 2.0 g infusion.

3) Clinical studies

All of the five patients of RTI, two of UTI, two of BTI and one typhoid carrier well responded to the

therapy with CTRX.

Elevation of GOT, GPT, Al-P, BUN or Granulocytopenia were seen in four of the cases following the

administration.


