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耳 鼻 咽 喉 科 領 域 に お け るCefuroxime axetil

(CXM-AX)の 基 礎 的 ・臨 床 的 検 討
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新 経 ロセ フ ェム剤Cefuroxime axetil(CXM-AX)の 耳 鼻 咽喉 科感 染 症 に対 す る有 効性,有 用 性

を 検 討 し,次 の ご と き成 績 を得 た 。

1)Cefuroxime axetil250mg,500mg空 腹 時 経 口投 与 後 の 口蓋 扁 桃 移 行,及 び 上 顎 洞 粘膜 移

行 を 測定 した 。 口蓋 扁 桃 移 行 は,250mg投 与 に て90～180分,0.12～0.78μg/g,500mg投 与 に

て135～165分,0.08～1.72μg/g,上 顎 洞 粘 膜移 行 は,250mg投 与 に て90～165分 ,0.60～0.84

μg/gで あ った 。

2)総 合 臨 床 効 果 は,著 効17例 ,有 効14例,や や 有 効2例,無 効2例 で あ り,有 効 率 は89%

と高 い値 を示 した 。

3)副 作 用 及 び 臨 床 検 査 値 異常 は認 め なか った

Cefuroxime axetil(CXM-AX)は 英 国Glaxo社 で

開 発 さ れ た経 口用 セ フ ァ ロス ポ リン剤 で あ る。 本剤 は そ

れ 自体 に抗 菌 作用 は な く,経 口投 与 さ れ たCXM-AX

は 腸管 内 で脱 エ ス テル 化 され てCefuroxime(CXM)と

して吸 収 され,抗 菌 作 用 を 発 揮 す る。Cefuroximeは

β-lactamaseに 安 定 で あ る た め,β-lactamase産 生株

に も 抗 菌 作 用 を 示 す1,2)。 ま た,H.influenzaeやN.

gonorrhoeaeに 対 し て 従 来 の 経 口用 セ ファ ロス ホ リ ン

剤 に 比 し,特 に強 い抗 菌 力 を有 す るが,緑 膿 菌 に 対 し て

は抗 菌 力 を 示 さな い特 徴 を も っ てい る3)。

今 回 我 々は 耳 鼻 咽 喉科 領 域 感 染症 に おけ るCXM-AX

の 基 礎 的,臨 床 的検 討 を行 っ た の で報 告 す る。

I.血 清及 び 口蓋 扁 桃,上 顎 洞 粘 膜 内組 織 移 行

1.口 蓋 扁 桃 摘 出 術 を 目的 と して 入 院 した成 人7名 に

対 し,本 剤500mg(3名)ま た は,250mg(4名)を 空

腹 等 に1回 内 服 させ90～180分 後 の 口蓋 扁桃 組 織 内及

む血 清 中 濃 度 をbioassayに て 測定 した。

2.上 顎 洞 根 本 術 を 目的 と して 入院 した成 人2名 に対

し本 剤250mgを 空 腹 時 に1回 内 服 させ,90分,165分

後 つ上 顎 洞 粘 膜 組織 内 及 び血 清 中濃 度 をbioassayに て

測 定 した 。

血 清 中濃 度 のbiQassayに はE.subtilisATCC6633を

検 定菌 とす る薄 層 デ ィ ス ク法 を,扁 桃,上 顎 洞 粘 膜組 織

は,S.pyogenes IID697を 検 定 菌 とす る 重 層 法 を用 い

た。

3.結 果

250mg投 与 に お け る 口蓋 扁 桃 組織 へ の移行 をTable

1に 示 した 。90分 ～180分 後 にお い て,血 清 く0.39～

3.73μg/ml,扁 桃0.12～0.78μg/gで あ った。

500mg投 与 に お け る 口蓋 扁 桃 組 織 移 行 をTable2に

示 した 。150分 ～180分 後 に お い て,血 清1.49～2.91

μ9/ml,135分 ～165分 に お い て扁 桃0.08～1.72μg/9で

あ った。

250mg投 与 時 にお け る上 顎 洞 粘 膜 組 織 へ の移行 を

Table3に 示 した。90分 後 に は,血 清1.77μg/ml,上 顎

洞 粘膜0.60μg/g,165分 後 では,血 清2.14μg/ml,上

Table 1 Serum and tonsil levels of CXM-AX

(250 mg P.O. in fasting)
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Table 2 Serum and tonsil levels of CXM-AX

(500mg P. O. in fasting)

Table 3 Serum and  maxillary sinus mucosa

levels of CXM-AX

(250mg P. O. in fasting)

顎洞粘膜0.84μg/gで あ った。

II.臨 床 的 検 討

1.投 与対象及び投与方法

慢性中耳炎急性増悪症11例,耳 瘤10例,急 性陰窩

性扁桃炎5例,急 性副鼻腔炎6例,そ の他3例 の計35

例に対 しCXM-AXを 投与 し,臨 床的 検討 を行い,そ の

概要をTable 4に 示 した。投 与対象は14～83歳 まで の

男性14例,女 性21例 で あ り,投 与量 及び 投 与 方 法

は,750mg分328例,1000mg分41例,1500mg

分36例 であった。投 与期間は3～14日 間であ り,総

投与量は2.25～219で あった。 効果 判定 については,

おおむねTable 5に 示す基準に従 って判定 したが,副 鼻

腔炎では投与前後 のX線 所 見の改善度 も参考 とした。

2.結 果

臨床成績をTable 6に 示 した。 慢性 中耳炎急 性 増 悪

症,急 性副鼻腔炎 に対 して80%以 上,耳 獅,急 性陰 窩

性扁桃炎に対 しては90%以 上 と高 い 有効率 を 得 て い

る。総合臨床効果は,著 効17例,有 効14例,や や有

効2例,無 効2例 とな り,有 効 率は約90%と 高 い値 を

示した。

副作用及び臨床検査値異常は1例 も認めなか った。

III.考 案

Cefuroximeは ,第26回 日本化学療 法学 会総 会新薬 シ

ンポ ジ ウ ム(昭 和53年6月19日)に てそ の有 効 性 が

明 らか に され て い るが,我 々耳 鼻 咽喉 科 領 域 で の 有 効

性,安 全性 が確 か め られ て い な か っ た。 しか し,今 回

Cefuroximeのprodrugで あ るCXM-AXと して 投 与

し,耳 鼻 咽喉 科 領 域感 染 症 に対 し検 討 を加 え る こ とが で

き た。

扁 桃 組 織 移 行 につ い ては,Table 1,2に 示 した ご と く

250mg投 与 に お い て 血 清 く0.39～3.73μg/ml扁 桃

0.12～0.78μg/gで あ り,500mg投 与 で は,血 清

1.49～2.91μg/ml,扁 桃0.08～1.72μg/gで あ っ て,本

剤 に感 性 の 細 菌 のMICか らみ て250mg投 与 で も臨 床

効 果 が 期 待 し うる よい 扁 桃 移 行 濃 度 が 得 られ て い る。 ま

た,500mg投 与 時 に は さ らに 高 い 扁 桃 移 行 が 得 られ る

こ と も推 測 で きた 。

上 顎 洞 粘 膜 移 行 に お い て はTable 3の ご と く で あ る

が,250mg内 服 時 血 清1.77,2.14μg/ml,上 顎 洞 粘膜

0.60,0.84μg/gと な っ て い る。 上 顎 洞 粘 膜移 行 は い ま

だ2例 の 検 討 で あ り,明 確 な 結 論 は 得 られ て い な い が,

扁 桃 移 行 よ りも良 好 な 印 象 を うけ る。 上 顎 洞 粘 膜移 行 に

つ い ては 今 後 例 数 を ふ や して充 分 な検 討 を 加 え る必 要 性

が あ ろ うと思 わ れ る。

組 織 移 行 は 以 上 の成 績 で あ ったが,耳 鼻 咽喉 科 感 染 症

臨 床 分 離 菌 に 対 す るCefuroximeのMICを 考 え る と,

S.pyogenes,Spneumoniae,H.influenzaeに 対 して は

充 分 そ の 抗菌 作用 が期 待 で き るが,S.aueeusに 対 して

は や や不 充 分 な感 じが な きに しも あ らず で あろ う4)。

今 回 の臨 床 試 験 成 績 をみ る と89%と 経 口剤 と し て

は極 め て 高 い有 効 率 を示 し て い る。 無 効 例が2例 のみ

(No.11,18)認 め られ た が,こ の症 例 の起 炎 菌 と し て

P.aeruginosaが 検 出 され た もの であ った 。 本 剤 の 君

aerugino5aに 対 す る抗 菌 力 は弱 く適 応 菌 種 とは な っ て

お らず,今 回 の臨 床 検 討 に て もP.aeruginosaの 検 出率

の 高 い 慢 性 中 耳 炎 症 例 は 除 外 す る こ と と した 。 従 っ て,

この よ うな 検 出 菌 と してP.aeruginosaを 予 測 し うる症
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Table 4-1 Clinical results of CXNI-AX
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Table 4-2 Clinical results of CXM-AX

Table 5 Criteria for clinical evaluation

例においては,本 剤は投与 され るべ きではなかろ う。今

回の検討では適応菌種 を限 って症 例を選択 した ことも高

い有効率が得 られ た理 由でもあろ う。

また,安 全}生にお いても35例 中1例 も副作用及び臨

床検査値異常 を認めず,充 分臨床 で使用 しうる薬剤 と思

われる。

以上報告 したご とく本剤は,我 々耳鼻咽喉科領域感染

症において高い有効性 を示 した.し か し投与す る症 例の

起炎菌 を常に念頭 にお き有効性 の期 待され る症例 を選ん

で投与 しなければ ならない と思われ る。

文 献

1) 宮 村定 男, 仁 田 原 義之, 寺 尾 通 徳: Cefuroxime

に 対す る β-lactamaseの 作 用。Chemotherapy

27 (S-6): 66～68, 1979

2) 奥 村和 夫, 横 田 健, 加 藤 日出 子, 逵 彦 二: グ

ラ ム 陰 性 菌 の 産 生 す る β-lactamaseに 対 す る

Cefuroximeの 安 定 性 と抗 菌 力 へ の 影 響 。Che-

motherapy 27 (S-6): 70～75, 1979

3) 五 島 瑳 智子, 辻 明 良, 小 川 正 俊, 金 子 康 子, 桑

原章 吾: Cephalosporinaseに 安 定 な 新 誘 導 体

Cefuroximeのin vitro,in vivo抗 菌 作 用 お よ

び 不 活 性 酵 素 に 対 す る 安 定 性 の 検 討 。Chemo-



1060 CHEMO THER APY NOV. 1986

Table 6 Clinical effect of CXM-AX
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Cefuroxime axetil (CXM-AX) was studied for its effectiveness and usefulness in infections in the

otorhinolaryngology. The results are as follows:

1) After oral administration of 250mg and 500mg of CXM-AX in the fasting state, its transfer

into palatine tonsil and maxillary sinus mucosa was studied.

The palatine tonsil levels of CXM were 0. 12-0. 78ƒÊg/g at 90-180 mins after dosing of 250mg and

0. 08-1. 72ƒÊg/g at 135-165 mins after dosing of 500mg. The CXM levels in maxillary sinus mucosa

were 0. 60-0. 84ƒÊg/g at 90-165 mins after dosing of 250mg.

2) Overall clinical efficacy was assessed as Excellent in 17 cases, Good in 14, Fair in 2 and Poor in

2, the efficacy rate being as high as 89%.

3) No adverse events nor abnormal laboratory findings were observed.


