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新 しい経 口 合 成 抗 菌 剤 で あ るBAY o 9867(Ciprofloxacin)に 対 し,基 礎 的 ・臨 床 的 検 討 を行 っ

た。 抗 菌 力 に つ い て は教 室 保 存 の 臨 床 分 離 株E.coli,K.pneumoniae,P.mirabilis,Indole陽 性Proteus

spp.,Enterobacter spp.,Citrobacter spp.,S.marcescens,P.aeruginosa,そ の他 の ブ ドウ糖 非 発 酵 グ ラ ム

陰 性 桿 菌(NF-GNR)各15～30株 に対 し,BAY o 9867,PPA,NFLX,OFLXの4薬 剤 のMIC値 を

MIC2000シ ス テ ム に て測 定 し,比 較 した と ころ,BAY o 9867は 他3薬 剤 よ り も強 い抗 菌 力 を示 し

た。 吸 収 排 泄 につ い て は,健 康 成 人 男 子4名 に 対 してBAY o 9867100mg1回 経 口 投 与 させ12時

間後 まで の血 中濃 度 と24時 間 後 まで の 尿 中濃 度 を測 定 した とこ ろ22～24時 間 の2時 間 尿 で さえ も3

μ9/ml前 後 の 尿 中 濃 度 が 保 た れ て い た 。 臨床 的検 討 に つ い て は女 子 単 純 性膀 胱 炎81例 お よび 複 雑性

尿 路 感 染 症11例 の 計92例 につ い て行 っ た と こ ろ女 子 急 性 単 純 性 膀 胱 炎 で は3日 投 薬 に て 有 効 率

100%で あ っ た 。 また,複 雑 性 尿 路 感 染 症 で は5日 投 薬 に て有 効 率50%で あ った 。 副 作 用 に つ い て

は 胃部 不快 感 を1例(1.1%)に 経 験 した 。

BAY o 9867(Ciprofloxacin)は 西 ドイ ッ ・バ イ エ ル

社 で 開発 され た1位 にcyclopropyl基 を有 す る キ ノ リ ン

カ ル ボ ン酸 系 の新 合 成 抗 菌 剤 で あ る。Fig.1に 示 す よ う

な 構 造 式 を 有 し て お り6位 に フ ッ素 を持 つ 同 系 統 の

NFLX,OFLX,ENXと 類 似 した構 造 で あ る。 本 剤 は殺 菌

的に作用 し嫌気性菌を含むグラム陽性菌,グ ラム陰性菌

に対 して広範囲に強い抗菌力を有する1)。

今回,我 々は本剤 に対する基礎的 ・臨床的検討 を行う

機会を得たので,そ の結果 を以下に報告する。
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1.方 法 お よび 対 象

1.抗 菌 力

当 教 室 に お い て尿 路 感 染 症 か ら分 離 保 存 され て い る

E.coli(30株),K.pneumoniae(27株),P.mirabilis(30

株),Indole陽 性Proteus spp.(30株),Enterobacter spp.

(15株),Citrobacter spp.(15株),S.marcescens(30株),

P.aeruginosa(30株),そ の他 のNF-GNR(30株)に つ

い て,BAY o 9867,PPA,NFLX,OFLXの 計4薬 剤 に

お け る最 小 発 育 阻 止 濃 度(以 下MIC)をMIC2000シ ス

テ ム に よ り105cells/ml接 種 菌 量 にて 測 定 した。

2.吸 収 ・排 泄

4名 の 健 康 成 人 にBAYo9867100mgを 食 後30分 に

1回 経 口投 与 させ,30分,1,2,4,6,9,12時 間

後 の血 中濃 度 と0～2時 間,2～4時 間,4～6時 間,

6～9時 間,9～12時 間,12～15時 間,15～22時 間,22

～24時 間尿 の尿 中 濃 度 と累積 尿 中排 泄 率 を測 定 した。

な お,濃 度 測 定 はAgarwell法 〔検 定 菌:E.coli`Kp,

培 地:HeartInfusionAgar(Difco),標 準 溶 液:血 清 で は

Moni-troll(DADE),尿 で は1/15Mリ ン 酸 緩 衝 液

(pH7.0)〕 に て行 った 。

3.臨 床 的検 討

女 子 急性 単 純 性 膀 胱 炎 の 対 象 は 昭和58年8月 か ら昭和

59年8月 まで に札 幌 医 科 大 学 泌尿 器 科,北 見 赤 十字 病 院

泌 尿 器 科,旭 川 赤 十 字 病 院 泌尿 器科,砂 川 市 立 病 院泌 尿

器 科,東 札 幌三 樹 会 病 院,苫 小 牧 王子 総 合 病 院 泌尿 器科,

函 館 五 稜 郭 病 院泌 尿 器 科 に外 来 通 院 した81例 で 、 年 齢 は

19～69歳 で あ った。 複 雑 性 尿 路 感 染症 の対 象 は昭 和58年

6月 か ら8月 まで に登 別 厚 生 年 金 病 院泌 尿 器 科 に外 来 通

院 また は入 院 中 の神 経 因性 膀 胱 症 例11例 で年 齢 は20～74

歳 で あ り慢 性 膀 胱 炎 が10例,慢 性 腎 孟 腎 炎 が1例 で あ っ

た 。

UTI研 究 会 の 疾 患 病 態 群 に 従 って 分 類 す る とG-1群

が1例,G-4群 が5例,G-5群 が1例,G-6群 が1例,

分類 不 能 が3例 で あ った 。

急 性 単 純 性 膀 胱 炎 に は本 剤100mgを 朝 食 後1日1回

7日 間投 薬 した 。 複 雑 性 尿 路 感 染 症 に は 本 剤 を600mg

3分 服 に て5日 ま た は10日 間 投 与 し た。 効 果 判 定 は

UTI研 究 会 に よる薬 効 評 価 基 準(第 二 版)21に 従 い,急 性

単 純性 膀 胱 炎 で は3日 目 に,複 雑 性 尿 路 感 染 症 で は5日

Fig.1 Chemical structure of BAY o 9867

目に行 っ た。 また,急 性 単 純 性 膀 胱 炎 で は7日 目 と複 雑

性 尿 路 感 染 症 で は10日 目に も同基 準 を準 用 して 効 果 判定

を行 った。

今 回 の検 討 症 例 か ら分 離 さ れ た 起 炎 菌 に 対 す るMIC

測 定 は 日本 化 学 療 法 学 会 標 準 法3)に従 っ て行 っ た。

皿.結 果

1.基 礎 的検 討

1)抗 菌 力(教 室 保 存 臨 床 分 離 株 に 対 す るMICの 検

討)

(a)E.coli(30株)

BAY o 9867のMIC値 は く0.025μg/mlに ピー ク を認

め,す べ て の 株 が0.05μg/m1以 下 で あ った 。 累 積 百 分

率 で はPPA,NFLX,OFLXよ り も抗 菌 力 が優 れ て い た。

ま た,MIC50.80値 は いず れ も<0.025μg/mlで あ り非常 に

強 い抗 菌 力 を示 した(Fig.2)。

(b)K.pneumoniae(27株)

BAY o 9867のMIC値 は<0.025μg/m1に ピー ク を認

め,累 積 百 分 率 で はPPA,NFLX,OFLXよ りも抗 菌 力 が

優 れ て い た。 また,MIC50.80値 は い ず れ も<0.025μg/ml

で あ り非 常 に強 い抗 菌力 を示 した(Fig.3)。

(c)P.mirabilis(30株)

BAY o 9867のMIC値 は<0.025μg/mlに ピー ク を認

め,累 積 百 分 率 で はPPA,NFLX,OFLXよ り も抗 菌 力 が

優 れ て い た。 ま た,MIC50.80値 は い ず れ も<0.025μg/m1

で あ り,非 常 に強 い抗 菌 力 を示 した(Fig.4)。

(d)Indole陽 性Protens spp.(30株)

BAY o 9867のMIC値 は<0.025μg/mlに ピー ク を認

め,累 積 百 分 率 で はPPA,OFLXよ りも抗 菌 力 が 優 れて

い た がNFLXと は 同 等 で あ っ た。 また,MIC50.80値 は そ

れ ぞ れ<0.025μ9/mlと0.05μ9/m1で あ った(Fig.5)。

(e)Enterobacter spp.(15株)

BAY o 9867のMIC値 は<0.025μ9/mlに ピー ク を認

め,累 積 百 分 率 で はPPA,NFLX,OFLXよ り も抗 菌 力

が優 れ て い た。 ま た,MIC50.80値 はそ れ ぞ れ<0.025μ9/

mlと0.05μ9/mlで あ っ た(Fig.6)。

(f)Citrobacter spp.(15株)

BAY o 9867のMIC値 は<0.025μ9/mlと0.2μ9/ml

と に2峰 性 の ピー ク を認 め た。 累 積 百 分 率 で はPPA,

NFLX,OFLXよ り も 抗 菌 力 が 優 れ て い た。 ま た,

MIC50.80値 は そ れ ぞ れ<0.025μ9/mlと0.1μ9/mlで あ っ

た(Fig.7)。

(9)S.marcescens(30株)

BAY o 9867のMIC値 は1.56μg/mlに ピ ー ク を認 め,

累 積 百 分 率 で はPPA,NFLX,OFLXよ り も抗 菌 力 が 優 れ

て い た。 ま た,MIC50.80値 は い ず れ も1.56μ9/mlで あ っ

た(Fig.8)。
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(h)P.aeruginosa(30株)

BAY o 9867のMIC値 は0.05μg/mlと0.2μg/mlと

に2峰 性 の ピ ー ク を 認 め た。 累 積 百 分 率 で はPPA,

NFLX,OFLXよ り も 抗 菌 力 が 優 れ て い た 。 ま た,

MIC50.80値 は そ れ ぞ れ0.1μg/mlと0.2μg/mlで あ っ た

(Fig.9)。

(i)そ の他 のNF-GNR(30株)

BAY o 9867のMIC値 はく0.025μg/mlか ら50μg/ml

ま で 広 く 分 布 し た が,累 積 百 分 率 で はPPA,NFLX,

OFLXよ り も抗 菌 力 が優 れ て い た。 ま た,MIC50.80値 は

そ れぞ れ0.39μg/mlと6.25μg/mlで あ っ た(Fig.10)。

2)吸 収 ・排 泄

4名 の健 康 成 人 にBAY o 9867 100mgを 食 後30分 に

1回 経 口投 与 さ せ た 後 の経 時 的 血 中濃 度 をFig.11に 示

す。 最 高 血 中 濃 度 は2時 間 後 に0.39±0.09μg/ml

(mean±SD)で あ り,12時 間 後 に は0.01±0.02μg/ml

(mean±SD)で あ っ た。 また,T1/2は1.99±0.53hr.

(mean±SD)で あ った 。Fig.12は そ の 場 合 の尿 中 濃 度

と累 積 尿 中 排 泄 率 で あ る。 最 高 尿 中 濃 度 は0～2時 間尿

で283.6±92.4μg/ml(mean±SD)で あ り,22～24時

間 の2時 間尿 で さ え も3.0±1.5μg/ml(mean±SD)の

尿 中濃 度 が 検 出 され た。 ま た,累 積尿 中排 泄 率 は48.1±

4.3%(mean±SD)で あ っ た。

2.臨 床 的 検 討

1)女 子 急 性 単 純性 膀 胱 炎 に対 す る臨床 効果

今 回 検 討 し得 た81症 例 の 臨床 的 背 景 をTable 1に 示

す 。 年 齢 で は20代 と50代 に ピー ク を認 め た 。発 症 か ら受

診 まで の 期 間 は1日 以 内 が36例(44.4%)と 多 か った 。

過 去1年 間 の 膀胱 炎 の既 往 はO回 の もの が27例 と多 か っ

た。 頻 尿 は+が33例(40.7%)と 多 か った。 残 尿 感 は 一

が25例(30.9%)で あ っ た。 排 尿 不 快 感 は 一 が20例

(24.7%)で あ っ た。 排 尿 痛 は帯 が21例(25.9%),+,

+が そ れ ぞ れ30例(37.0%)で あ っ た。 膿 尿 は惜 が36例

(44.4%),十 が16例(19.8%),+が29例(35.8%)で

あ っ た。 細 菌 尿 は107cells/mlが56例(69.1%),

106cells/mlが13例(16.0%),105cells/mlが5例,

104cells/mlが7例(8.6%)で あ っ た。 以 上 の症 例 に 対

す るBAY o 9867 100mg1日1回 投 与 に よ る総 合 臨 床

効 果 を検 討 した。Table 2は3日 投 薬 後 の総 合 臨 床 効 果

で あ るが,著 効64例,有 効17例 で 有 効率100%で あ った。

Table 3は7日 投 薬 後 の総 合 臨床 効果 で あ るが 検 討 し得

た50例 の う ち,著 効45例,有 効5例 で 有 効 率100%で

あ った 。

また,下 に示 した同 じ症例 の3日 目の総 合 臨床 効 果 と

Fig.12 Urinary excretion of BAY o 9867 after a single oral administration in healthy volunteers

Time after administration
Mean±S.D.
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Table 1 Background analysis in acute simple cystitis 比 較 す る と7日 間投 薬 に よ り著 効 率 が72%か ら90%に 上

昇 した こ とが わか る。Table 4は3日 投 薬 後 の細 菌 学 的

効 果 で あ る。 女 子 急 性 単 純 性 膀 胱 炎 の起 炎 菌 と して 分 離

され た7菌 種84株 の 菌 消 失 率 は100%で あ っ たが 投 薬 後

出 現 菌 と してS.epidermidisが1株 出 現 した 。Table 5

は この 場 合 のMICと 菌 消 失 率 との 関 連 性 で あ る。MIC

値 は く0.025～1.56μg/mlの 範 囲 に あ り,す べ て消 失 し

て い る。

2)複 雑 性 尿 路 感 染 症 に対 す る臨 床 効 果

Table 6は 今 回 検 討 し得 た11例 の 臨 床 的 詳 細 で あ る。

症 例1,4,7,10,11は5日 間,症 例2,3,5,6,

8,9は10日 間 投 薬 を行 った 。 しか し,症 例9,10,11

はUTI薬 効 評 価 基 準 に 合 致 せ ず 副 作 用 の み 検 討 し た。

また,膿 尿,細 菌 尿,総 合 臨 床 効 果 は5日 目の 他 に10日

目の もの も表 示 して い る。Table 7は5日 目判 定 の で き

た8例 の 総 合 臨 床 効 果 で あ るが,著 効2例,有 効2例 で

あ り有 効 率 は50%で あ っ た。Table 8は10日 目判 定 の で

きた5例 の総 合 臨床 効果 で あ るが,著 効1例,有 効1例

で あ り有効 率 は40%で あ った 。 同 一症 例 に お け る5日 目

の 総 合 臨 床 効 果 は 右 下 に示 す ご と く,同 様 で あ っ た 。

Table 9はUTI病 態 群 別 に み た5日 目の 総 合 臨 床 効 果

で あ る。 症 例 数 が 少 な い がG-1群 で は1例 中 有 効 率

0%,G-4群 で は5例 中有 効 率60%,G-5群 で は1例

中有 効 率100%,G-6群 で は1例 中 有 効 率0%で あ っ た。

したが っ て,単 独 菌,複 数 菌 感 染 症 の いず れ に お い て も

有 効 率 は50%で あ った 。Table 10は 複 雑 性 尿 路 感 染 症 症

例 か ら起 炎 菌 と して分 離 さ れ た10菌 種11株 に対 す る5日

投 薬 後 の細 菌 学 的 効 果 で あ る。 起 炎 菌 種 で はK.pneumo-

niaeが2株 で あ り,E.coli,C.freundii,E.cloacae,M.mor-

ganii.S.marcescens,P.aeruginosa,P.maltophilia,A.cal-

coaceticus,S.aureusが 各1株 で あ った 。 そ れ らに対 す る

消 失 率 はE.coli,E.cloacae,M.morganii,P.maltophilia,S.

aureusが100%で あ っ た がK.pneumoniaeで は50%,C.

freundii,S.marcescens,P.aeruginosa,A.calcoaceticusで は

0%で あ っ た。 また,投 薬 後 出現 菌 と してA.calcoaceti-

cus,S.haemolyticus,Flavobacterium spp.,S.aureusが そ れ

ぞ れ1株 つ つ 出現 した。Table 11は この場 合 の起 炎 菌 の

MICと 菌 消 失 率 との 関 連 性 で あ る。MIC値 は ≦0.025～

12.5μg/mlの 範 囲 で あ り,MIC値 が ≦0.025μg/mlの

2株 で は消 失 率100%,0.39～3.13μg/mlの8株 で は消

失 率50%,12.5μg/mlの1株 で は消 失 率0%で あ っ た。

3)副 作 用

副 作 用 と して急 性 単 純 性 膀 胱 炎81例 と複 雑 性 尿 路 感 染

症11例 の計92例 に お い て 胃部 不 快 感 を1例(1.1%)に

認 め た が程 度 が軽 か っ た た め,そ の ま ま投 薬 を継 続 した

と ころ 数 日後 に改 善 した。 ま た,Fig.13は 複 雑 性 尿 路 感
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Table 2 Overall clinical efficacy of BAY o 9867 in acute simple cystitis

100mg•~1/day,3 days treatment

Table 3 Overall clinical efficacy of BAY o 9867 in acute simple cystiti.

100mg•~1/day,7 days treatment
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Table 4 Bacteriological response to BAY o 9867 in acute simple cystitis

100mg•~1/day.3 days treatment(81 cases)

Table 5 Relation between MIC and bacteriological response in BAY o 9867 treatment

3 days treatment

染 症症 例11例 に お け る各 種 臨 床 検 査 値 に対 す る影響 で あ

る。 末 梢 血 液 検 査(RBC,Hb,WBC),肝 機 能 検 査(S-

GOT,S-GPT,Al-P,Total bilirubin),腎 機 能 検 査

(BUN,S-creatinin)に お い て 本 剤 に よ る と思 わ れ る 異

常 値 は認 め られ な か っ た。

III.考 察

近 年,抗 菌 スペ ク トル の広 い キ ノ リ ンカ ル ボ ン酸 系 の

合 成 抗 菌 剤 の 開 発 は 目覚 ま し い。 こ れ ら の 抗 菌 作 用 は

Nalidixic acid(NA)と 同 様 にDNA合 成 阻 害 で あ るが,

6位 に フ ッ素 を 有 す る こ と に よ り菌 体 透 過 性 が 増 し,

NAよ り もグ ラム 陰 性 菌 に対 して 著 し く抗 菌 力 が 強 く,

またNA耐 性 菌 お よび グ ラ ム 陽性 菌 に対 して も強 い抗 菌

力 を持 つ よ う に な っ た4,5)。そ れ ら の 新 合 成 抗 菌 剤 は,

NFLX,OFLX,ENXと 今 回 検 討 し得 たBAY o 9867等 で

あ るが,本 剤 は他3剤 よ り もほ とん どの細 菌 に対 して さ

ら に抗 菌 力 が 強 く6.7),将 来 の尿 路 感 染症 に お い て有 効 性

が 期 待 され る。

1.基 礎 的 検 討

1)抗 菌 力

今 回 検 討 した 本 剤 と,PPA,NFLX,OFLXの 教 室 保 存

臨 床 分 離 株 に対 す る抗 菌 力 を比 較 した と こ ろ,本 剤 の

MIC80値 はE.coli,K.pneumoniae,P.mirabilisお に お い て

<0.025μg/ml,Indole陽 性Proteus spp.,Enterobacter

spp.に お い て0.05μg/ml,Citrobacter spp.に お い て0.1

μg/ml,P.aeruginosaに お い て0.2μg/ml,S,marcescens

に お い て1.56μg/ml,そ の 他 のNF-GNRに お い て6.25

μg/mlと 非 常 に 強 い抗 菌 力 を 示 し,い ず れ の細 菌 に お

い て も他3薬 剤 よ り も数 管 良好 な抗 菌 力 を示 した。 この

成績 は他 の 報 告6.7)と同様 で あ り,経 口薬 剤 に もか か わ ら

ずS.marcescens,P.aeruginosa,そ の 他 のNF-GNRに 対 し

て も強力 な抗 菌 力 を持 つ た め注 射 剤 に も勝 る 臨床 効 果 が

期待 し得 る。

2)吸 収 ・排 泄

4名 の 健 康 成 人 に本 剤 を食 後100mg経 口投 与 し,血

中 濃 度 と尿 中 濃 度 を測 定 した と ころ,22～24時 間 後 の2
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Table 7 Overall clinical efficacy of BAY o 9867 in complicated UTI

600mg 3×/day,5days treatment

Table 8 Overall clinical efficacy of BAY o 9867 in complicated UTI

600mg 3X/day,10days treatment

5days result in same cases

時間尿でさえも,尿 中濃度が3.0±1.5μg/ml(mean±

SD)と 高 く保たれ,前 述 した教室保存グラム陰性桿菌

のすべてのMIC80値 よ りも高値であり,尿 路感染症に関

しては,本 剤は100mg1日1回 投与によっても十分な

臨床効果を期待 し得 る。

2.臨 床的検討

1)女 子急性単純性膀胱炎に対する臨床効果

抗菌力および吸収,排 泄の基礎的検討か らも100mg

1日1回 投与で十分な臨床効果が得 られると考え,女 子

急性単純性膀胱炎症例に対 しては,こ の投与方法で7日

間投薬 した。3日 投薬後に総合臨床効果を判定 し得た81



576 CHEMOTHERAPY DEC 1985

Table 9 Overall clinical efficacy of BAY o 9867 classified by type of infection

5 days treatment

Table 10 Bacteriological response to BAY o 9867 in complicated UTI

5days treatment

Table 11 Relation between MIC and bacteriological response in BAY o 9867 treatment

5days treatment
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Fig.13 Influence of BAY o 9867 on clinical laboratory examination
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例において,有 効率は100%で あった。また,7日 投薬

後に総合臨床効果を判定 し得た50例 においても有効率は

100%で あった。 しかし,著 効率は3日 目の72%か ら7

日目の90%と 上昇 し,3日 間 よりも7日 間投薬すること

によって著効例が増加すると考えられた。この様に,女

子急性単純性膀胱炎に対する臨床効果は非常に満足すべ

き結果であ り,ま た,第32回 日本化学療法学会西 日本支

部総会の新薬シンポジウム1)にて発表された全国集計と

ほぼ同等であった。

次に3日 投薬後の細菌学的効果では,グ ラム陽性,陰

性菌 を含め菌消失率は100%で あ り,基 礎的抗菌力の成

績 とよく対応 した。 しかし,3日 投薬後出現菌 として

S.θ飼8朋 観sが1株 出現 したが,そ のMIC値 は0.2μg/

mlで あ り,7日 目には陰性化 している。

以上の成績 より女子急性単純性膀胱炎に対する本剤の

投与方法は,100mg 1日1回7日 間が適当であると考

えられた。

2)複 雑性尿路感染症に対する臨床効果

今回検討 した複雑性尿路感染症症例はすべて神経因性

膀胱症例であり,残 尿またはカテーテル留置を有する難

治性の高い症例であった。そのため,本 剤600mg3分

服 にて5日 間または10日 間投薬して臨床成績を検討 した。

5日 投薬後に総合臨床効果を検討し得た8例 では有効率

50%で あ った。 この成績は全国集計bの78.5%よ りも低

値であったが,基 礎疾患が神経因性膀胱という難治性の

高い疾患であることを考慮すると満足すべき成績である

と考えられた。また,10日 投薬後に総合臨床効果を検討

し得た5例 では有効率40%で あ り,長 期投与による有効

率の上昇は認められなかったものの,尿 混濁等の自覚症

状の改善を数例に経験 した。

次に,UTI病 態群別の5日 投薬後の総合臨床効果で

は症例数が8例 と少ないがカテーテル留置例(G-1群

1例,G-5群1例),カ テーテル非留置例(G-4群5

例,G-6群1例)と も有効率が50%で あ り,全 国集計b

のカテーテル留置例60.3%,カ テーテル非留置例82.7%

と異 なりカテーテルの有無による臨床成績の差は認めら

れなかった。複雑性尿路感染症における細菌学的効果で

は菌消失率が54.5%で あ り,全 国集計1}の85.6%よ りも

低い値であったが,こ の理由も宿主が難治性の高い病態

であったためと考えることができる。 また,す べての起

炎菌において12.5μ9/ml以 下のMIC値 であり,MIC値

と消失率はある程度相関性が認められた。5日 投薬後出

現菌 と してS.aureus,S.haemolyticus,A.calcoaceticus,

Flavobacterium SPP.が それぞれ1株 出現 したが,そ れら

のMIC値 は25～50μg/mlと 高値であった。

3)副 作用

今回副作用を検討 し得た92例 で胃部不快感 を1。1%に

経験 したが,程 度が軽かったため投薬を継続 したところ

数日で改善 している。 この成績は全国集計1)の消化器症

状2.1%よ りも低値であった。 また,臨 床検査値を検討

し得た11例 では本剤によると思われる異常所見は認めら

れなかった。すなわち,副 作用については既存の経口薬

剤 と比較 してもその出現頻度は低 く,特 にこの種の薬剤

に懸念される神経症状はまったく認められなかった。

以上をまとめると,本 剤は経口薬剤でありながらグラ

ム陽性菌,陰 性菌に対 し広範囲に強い抗菌力を有 し,ま

た,尿 中濃度も長時間保たれ,尿 路感染症に対する臨床

成績も良 く,か つ副作用もほとんどないことから,有 用

性の高い経口薬剤であると考えることができた。
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The basic and clinical studies on BAY o 9867 were carried out.The results were as follows.

1.Antibacterial activity.

The in vitro activities of BAY o 9867,Pipemidic acid,Norfloxacin and Ofloxacin against gram negative bacteria iso-

lated from urinary tract infection were compared.The activities of BAY o 9867 against gram negative bacteria were su-

perior to those of Pipemidic acid,Norfloxacin and Ofloxacin.

2.Pharmacokinetics

A 100 mg dose of BAY o 9867 was administered orally to each of four healthy male volunteers ,after which the con-

centration of this agents in serum and urine were measured.The mean serum concentration of BAY o 9867 peaked

approximately 2 hours after the oral dose(0.39ƒÊg/ml).The mean urine concentration of BAY o 9867 peaked 0 to 2

hours after the oral dose(283.6ƒÊg/ml).The mean urine concentration of BAY o 9867 was found even 22 to 24 hours 

after the oral dose(3ƒÊg/ml).Urinary recovery of BAY o 9867 was 48.1%.

3.Clinical effects

All eighty one patients with acute simple cystitis administered with daily oral dose of 100 mg(1X)of BAY o 9867

for 3 days showed excellent or good efficacy.This result shows the high efficacy of BAY o 9867 for acute simple cysti-

tis.Eight patients of neurogenic bladder with complicated urinary tract infection were.orally administered BAY o 9867
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with daily dose of 600 mg(3X).The clinical response to 5 days treatment was excellent in 2 patients ,good in 2 and

poor in 4.Therefore, the efficacy rate with 600 mg per day for 5 days was 50%.The clinical efficacy rate with 600 mg

per day for 10 days treatment was 40% in 5 patients.

We believe that this lower effective rate in complicated urinary tract infection patients reflect the fact that all the pa-

tients had severe underlying disease such as neurogenic bladder with residual urine or indwelling catheter.

4.Side effects

Abdominal discomfort was observed in 1 patient(1.1%).


