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泌尿器 科領域 におけ るLenampicillin(KBT-1585)の 臨 床的検討

岡 田 敬 司 ・長 田 恵 弘 ・勝 岡 洋 治 ・木 下 英 親.河 村 信 夫 ・大 越 正 秋

東海大学医学部泌尿器科学教室

Lenampicillin(KBT-1585)はAmpicl11inのprodrugで,従 来の薬剤 と異な り代謝過程でalde-

hyde体 が形成 され ない ことを特徴 とす る。 本 剤を尿 路感染症 に使用 しその有用性 と安全性 につい

て検討 した。

急性単純性膀胱炎11例,慢 性複雑性尿路感染症6例,尿 道炎8例 に投与 し,主 としてUTI薬 効

評価基準 に従 って効果 を判定 した。1日 投与量 は250mg錠1日4回 が主である。 急性単純性膀胱

炎では著効5,有 効3で 有効率100%,複 雑性尿路感染症では有効1,無 効3で25%の 有効率であ

った。尿道炎は6例 が淋菌性の ものであったが,こ の うち2例 と非淋菌性の2例 は無効であった。

無効症例の うち薬剤感受性試験 が行 なえた もののすべてがABPCに 感受性が なく,β-lactamase産

生菌が主 であると考え られた。

副作用は25例 中1例 に軽度 の胃部不快感を認めただけで,こ れ らの ことか ら本剤は急性単純性尿

路感染症には有用であ ろうと考 えられた。

新 しく開発されたLenampicillin(KBT-1585)はAm-

picillin(ABPC)のprodmgで,す でに使用 されている

Bacampicillin(BAPC)やTalampicillin(TAPC)な ど

のester型 薬剤 と異な り吸収過程でaldehyde体 を形成 す

ることがない とい うことを特徴 としてい る1)。 しか しな

が ら本剤は吸収され てか ら後 はABPCと なるので,抗

菌 スペ ク トルや β-1actamaseに 弱 いという点は変わ らな

い。

今回本剤を尿路感染症および尿道炎に使用する機会が

あったので,本 剤 の有用性 および副作用について検討 し

た。

I.対 象および投与方法

当院泌尿器科外来 を受診 した急性単純性膀胱炎11例,

慢性複雑性膀胱炎4例,慢 性複雑性腎盂腎炎2例,淋 菌

性尿道炎6例,非 淋菌性尿道炎2例 の計25症 例 に対 して

本剤 を投与 した。 急性単純性膀胱炎に対 しては本剤250

mgを1日3～4回3～8日,慢 性複雑性尿路感染症に

は本剤250mgを1日4回5～29日,尿 道炎 には250mg

を1日4回3～13日 投与 したが,非 淋菌性尿道炎の1例

にのみ500mgを1日4回7日 間投与 した(Table1～3)。

臨床効果 の判定は急性単純性膀胱炎 と慢性複 雑性尿路

感染症 につい てはUTI薬 効評価基準に合 致 す るものは

同規準 に従い,そ れ以外 の症例 では同基準に準 じた判定

を行 なった。 また尿 道炎に対 しては症状 と排膿 の消退 を

主 と し,尿 所見を参考 として主治医判定を行 な った。 ま

た副作用については全25症 例の 自他覚 的所見 を中心 に検

討 した。

II.結 果

急性単純性膀胱炎11例 中UTI薬 効評価基準に合致す

る症例は8例 であ り,著 効5例,有 効3例 で 有 効 率は

100%と な った。また著効率 は62.5%で ある(Table4)。

残 りの3症 例に関 しては年齢条件(症 例10,11),効 果

判定 日(症 例9)な どUT1薬 効評価基準に合致しない

ものの,同 基準に準 じて主治医判定を行なった。主治医

判定では著効7例,有 効4例 でやは り有効率は100%,

著効率は63.6%で ある。

一方,慢 性複雑性尿 路感染症の6例 中UTI薬 効評価

基準に合 う症例は4例 で,有 効1例,無 効3例 で有効率

は25%で あ った。残 りの2例 中1例 は効果判定 日の遅れ

のため主 治医判定 を行な ったが無効であ り,他 の1例 は

菌数 も少 なかったが悪化を認めなか ったためやや有効と

した。

尿道 炎8例 中淋菌性尿道炎6例 に対 しては著効3例,

有効1例,無 効2例 と有効率66.7%で あった。しかし非

淋菌性尿道炎 の2例 に対 しては無効であ り,尿 道炎全体

では8例 中4例 が有効 とな り50%の 有効率であった。

次 に本剤の細菌学的効果であるが,急 性単純性膀胱炎

11例 中UT1薬 効評価 基準に合 う症例8例 から検出した

10菌種 に対 してはTable5に 示す ように10株 すべてが

消失 し,100%の 消失率 であった。投与後出現菌はS.

epidermidisとCandidasp.各1株 であった。

全25例 中副作用を認めた ものは1例(症 例17)だ け

で,胃 部不快感を認めた ものの投与は継続 して行ない・

特 に処置を要 さなか った。最長投与例は29日投与である



VOL.32 S-8
CHEMOTHERAPY 537

Table 1 Clinical summary of acute uncomplicated UTI cases treated with KBT-1585 (p.o.)

*

Before treatment

/ After treatment

が,こ の症例 で も特 に 問題 とな る こ とは な か った。

III.考 察

ABPCのprodrugで あ るTAPC2},BAPC3)な どは

ABPC3位 のcarboxyl基 に 隣 接 す る炭 素 原 子 に 酸 素原 子

が直接 結合 したdoubleesterの 形 を と っ てい るが,本 剤

はその部位 に炭素 原 子 が 結 合 す る とい う形 を と っ てい る

(Fi畠1)。 した が っ て本 剤 は 吸 収 過 程 でaldehyde体 を形

成せず,速 や か にABPCとacetoinに 加 水 分 解 され る

(Fig2)。 な お,acetoinは 食 物 な どに広 く含 ま れ るna-

Fig. 1 Chemical structure of KBT-1585

Fig. 2 Metabolism of KBT-1585
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Table 2 Clinical summary of complicated UTI cases treated with KBT-1585 (p.o.)

*
Before treatment
After treatment

1)C . C. C.: Chronic Complicated Cystitis

2) C .C.P. : Chronic Complicated Pyelonephritis
3) B .P.H. : Benign Prostatic Hyperplasia

ural substanceで あ るとされている。 は じめに述 べた よ

うに,本 剤 は吸収 された後 はABPCと して働 く ため,

ABPC無 効 の菌種には当然無効であ る。

また本剤 の投与は食事の影響 を受 け,250mg錠 では

空腹時投与の場合 最高血 中濃度は投与後30分 に6.4kg/

m1,食 後投与の場合 投与後1時 間で3.6μg/m1で あ り,

血中半減 期はいずれの場合 でも約50分 である1)。 また尿

中回収率 は8時 間までで約64%と され てい る三)。

尿路感染症の うち急性単純性膀胱炎189例Pに 対 して

は91.5%の 有効率であ り,著 効率は68.8%で あった。 こ

の成績は我 々の施 設の成績 とそれほ ど差がないと思われ

る。

一方,慢 性複雑性尿路感染症154例1}に 対 しては53.2

%の 有効率で,著 効率 は29.9%で あ った とい う。 しか し

我 々の施設では症例数が少 ないためか,25%の 有効率に

す ぎなか った。

淋菌性尿道炎は19例1)に 投与 され73.7%の 有効率であ

り,我 々の施 設では66.7%の 有効率であった。 これは本

剤の性格からみて,最 近増加 しつつあるといわれ てい る

β-lactamase産 生菌に よるものに対 しての 無効例がその

多 くを占めていた と考え られ る。非淋菌性尿道炎に対し

て我 々の施設 での成績がそれほ ど良いものでないことは

ClamydiaやMyooplasmaに よるものの可能性もある。

慢性複雑性尿路感染症お よび淋菌性尿道炎の起炎菌に

ついて,我 々の施設で行な ったABPCな どの 曲k感 受

性試験 の結果 をみ てみ ると,い ずれ もABPCに 感受性

のない ことが示 されてお り,こ れ らの多 くの ものが β-

actamase産 生菌 と考え られた。

本剤が経 口剤で β-lactamaseに弱いこと,25症 例中1

例に軽度 の副作用が認 められたにすぎないこと,急性単

純性膀胱炎 に対す る有 効率が高いことなどか ら考 え る

と,本 剤は急性 の尿路感染症 に対 しては有用な薬剤と考

えられ,そ の場合 の投与量 としては1.09程 度が適当で

あろ うと考え られた。
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Table 3 Clinical summary of uro-genital infections treated with  KBT-1585 (p.o.)

Before treatment
After treatment
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Table 4 Overall clinical efficacy of KBT-1585 in acute uncomplicated cystitis

Table 5 Bacteriological response to KBT-1585 in acute uncomplicated cystitis
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Lenampicillin (KBT-1585), an ABPC prodrug, different from conventional prodrugs, is characterized by

forming no aldehyde derivatives in the process of metabolism. Usefulness and safety of KBT-1585 administered

to patients with urinary tract infections were investigated.

Eleven patients with acute simple cystitis (ASC), 6 with chronic complicated UTI and 8 with urethritis were

treated with KBT-1585, and evaluation of efficacy was made mainly by the criteria of UTI. As a general rule

KBT-1585 1,000 mg q. i. d. was administered to each patients.

The therapeutic results showed to be excellent in 5 cases and moderate in 3 cases for ASC, with overall effec-

tiveness rate beig 100%. For complicated UTI, 1 case was moderate and 3 cases were poor, overall effectiveness

rate being 25 %. For urethritis, 2 cases among 6 cases of gonococcal type and 2 cases of non-gonococcal type were

poor.

In laboratory tests, strains isolated from poor cases showed no sensitivity to ABPC suggesting that they produced

19-lactamase.
As adverse reaction, slight gastric discomfort was observed in only 1 case out of 25, indicating that KBT-

1585 is useful for acute simple UTI.


