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Cefuroximeaxetil(CXM-AX)を9例(急 性気管支 炎6例,慢 性気管支炎 の急性増悪1例,慢

性腎孟炎1例,慢 性膀胱炎1例)に 投与 した。臨床効果 は有効8例,無 効1例 で,有 効率は88d8%

であった。 起炎菌 と推定 された ものは4例 に5株 が検出 されたが,本 剤投与後 にすべての菌 は消失

したが,菌 交代が1例 にみ られた。副作用お よび臨床 検査値異常 は認め られなか った。

Cefuroximeaxetil(CXM-AX)は 英 国 グ ラ ク ソ社 で

開発 さ れ た 経 口用 セ フ ァ ロ ス ポ リソ 系 抗 生物 質 で,

Cefuroxime(CXM)の4位 にacetoxyethylesterを

付けた もの で,acetoxyethylesterを 付 け る こ とに よ り

脂肪親和 性 が増 し,腸 管 か ら 吸 収 さ れ,腸 管 粘 膜 で

Cefuroximeaxetilの 大 部 分 は 脱 エ ス テ ル 化 さ れ,

Cefuroximeと な り,抗 菌 作 用 を現 わ す と され てい る。

CcfuroximeaxetilはCefuroximeの プ ロ ドラッ グで あ

る。

Cefuroximeは す でに 市 販 され て お り,β-lactamase

に安定 で,広 領 域 の ス ペ ク トルを 持 っ た抗 菌 剤 で あ る。

Cefuroximeaxeti1は 食 後 に 投 与 す る と,約50%が

Cefuroximeと し て 吸 収 さ れ,Cefuroximeaxeti1の

250mgあ るいは500mg投 与 で 血 中 の 本剤 の ピー クは

1.5～2.5時 間 後に 認 め られ,そ の値 は250mg投 与 で

約3.0μg/ml,500mg投 与 で 約5:0μg/mlと され て

い る。Cefuroximeaxeti1250mgの 経 口 投 与 で,

CefurOximeの 血 中濃 度 が 抗菌 力 を 現 わ す に 充 分 な レ ベ

ルに上 昇す る ことか ら臨 床効 果 が 期待 され る。

そ こで著 者 らはCefuroximeaxeti1の 臨 床 効 果 お よ

び安全 性を 確認 す るた め,本 剤 を 呼 吸 器 感 染症 お よび尿

路感 染症に 投与 した 。

1.対 象

弘前大 学医 学 部 第三 内科 関連 病 院 に 入院 あ るい は 外来

通院中 の9例 の感 染 症症 例 にCefuroximeaxetilを 投 与

した。症 例 の一 覧 表 をTable1に 示 した。症 例 の年 齢 は

20歳 代1例 ,40歳 代2例,60歳 代1例,70歳 代5例

で,高 齢者が 多か った。性別では男5例,女4例 であっ

た。投 与患者 の疾患名 とそ の例数は急性気管支炎6例,

慢性気管支炎の急性増悪1例,慢 性腎孟炎1例,慢 性膀

胱炎1例 であった。基礎疾患 を有す る も の は4例 であ

り,症 例1に 脳動脈硬化症,陳 旧性肺結核,腰 痛症,大

腸 ポ リポ ージス,症 例6に 脳硬 塞 糖尿病,冠 不全,症

例8に 脳卒中後遺 症,前 立 腺肥大,糖 尿病,症 例9に 糖

尿病,神 経因性膀胱,慢 性 腎不全 を合併 していた。本剤

の1日 投与量は750mg投 与6例,1,000mg投 与2例,

1,500mg投 与1例 であった。 投与期間 は4日 間投与が

1例,7日 間投与が3例,8日 間投与が1例,9日 間投

与 が1例,14日 間投与が3例 であ った。臨床効果 の判定

は,呼 吸器感染症 では一般症状(発 熱,せ き,喀 痰量 ・

性 状,チ ア ノーゼ,呼 吸 困難 など),他 覚所見(ラ 音 な

ど),白 血球数 お よびCRPの 改善 などか ら著効 有効,

やや有効,無 効 に分類 した。尿路感染症 では 自覚 症 状

(発熱,排 尿痛,腰 痛 など),膿 尿 と細菌尿の推移 か ら著

効,有 効,や や 有効,無 効 に分類 した。

II.臨 床 成 績

呼吸器感染症例の喀痰から起 炎菌 と推定 された分離菌

は症例2で はSpmumoniae,症 例6か らK.pueumo-

uiae,症 例7か らE.cloacaeが 分離 され,尿 路感染症例

の尿か ら症例8でE.coli,Rcepacia,症 例9か ら 瓦

coliが 分離 された。本剤投与後 には症 例6以 外 の起炎菌

と推定 された分離菌は消失 したが,症 例6で はK.pmu-

mmiaeが 本剤投与終 了後 に も検 出され,丑aeru8imsa

も検 出された。 この症例では,本 剤投与に よ り咳嗽.喀
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Table 1 Summary of clinical investigation on CX:11-AX

炭(膿 粘性),胸 部 ラ音な どが消失 した ことか ら,上 記の

分離菌 は起炎菌でなかった可能性があ る。症例8で は本

剤投与後 にS.liguefacieusに 菌交代 していた。この症例

では前立腺肥大,糖 尿病 を基礎疾患に持 ってお り,こ れ

までに反復性尿路感染を繰 り返 していた。臨床効果は急

性気管支炎の6例 ですべ て有効 であ り,慢 性気管支炎の

急性増悪の1例 も有効 であった。慢性腎 孟炎 の1例 では

解熱がみ られず,残 尿感,腰 背痛 も持続 し,尿 沈渣 も持

続的に 白血 球が多数み られた。本剤 は本 例に無効 であ っ

た。慢性膀胱炎の1例 は有効であ った。以上9例 中8例

が有効で,1例 が無効 であ り,有 効率は88:8%で あ っ

た。

本剤投与時 の副作用は認め られ なか った。

本剤投与前後 の臨床検査値をTable2に 示 した。検査

項 目は赤血球数,Hb,Ht,白 血球数,血 液像,血 小板

数,血 清GOTdGPT・A1-P・BUN,血 清 ク レアチ ニ

ン,尿 所見(蛋 白,糖,ウ ロビリノーゲン,沈 渣),血 清

Na,K,Cl,CRP,赤 沈 な ど であ った。臨 床検 査 値が本

剤 投 与 前 値 が 正 常 で,投 与 後 に 異常 値 を示 した ものは全

く認 め られ なか った 。

III.考 案

Cefuroximeは 既 に 市 販 され て い る第2世 代 の セ ファ

ロス ポ リ ン系 抗 生 剤 であ る。本 剤 は β-lactamaseに 安定

で,抗 菌 スペ ク トルが 広 い。 しか し,本 剤 は経 口投 与で

殆 ん ど吸 収 さ れ な いQCefuroximeの4位 にacetoxy-

ethylesterを つ け る と脂肪 親 和 性 が増 加 し,腸 管 で吸収

され,腸 管 粘 膜 で脱 エ ステ ル 化 さ れ,血 中 のCefuro-

xime濃 度 が高 ま る とされ て い る。それ 故 にCefuroxime

の4位 にacetoxyethylesterの 付 いたCefuroximeaxe-

tilはCefuroximeの プ ロ ドラ ッ グで あ る。WISEら1}は

本 剤 の600mg(Cefuroxime酸 の500mgに 相 当す る)

の1回 投 与 で 血 中 ピー クは2～2.5時 間 後 に み ら れ,

6.4m971で あ り,空 腹 時 に 本 剤 を 投 与す る よ り非 空腹時

に投 与 す る方 が 高 値 を示 す と報 告 して お り,ADAMSら21
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Table 2 Laboratory findings

B: Before A: After

もCefuroximeaxeti1500mgを 空 腹 時 に投 与 す る と,

1.5時 間後 に5.27±0.8mg/lの ピー クが認 め られ,朝

食開始時 に本 剤 を投 与 す る と,1.5時 間後 に6.8mg/l

の ピー クを示 し,食 事 開 始20分 後 に本 剤 を投 与 す る と

ユ.5時 間後 に8.3±2.1(mean±SD)mg/1の ピー クが み

られた と報 告 して い る。本 邦 に お け る本 剤 の新 薬 シ ンポ

ジウム3)にお い ては,250mgのCefuroximeaxetil内 服

時 の血 清 中濃度 につ い て 空 腹 時 投 与 で ピー クは1d5時

間後 に2.89±0.68μg/ml,食 後 投 与 で ピ ー クは2d5時

間後 に3.02±0.54μg/mlで あ った と報 告 して い る。 ま

た本剤 とCefaclor(CCL)と の血 中 濃 度 の比 較 につ い て

東京 慈恵 会医 科大 学 第 二 内 科 の 発 表 で は,Cefuroxime

axetilの250mg投 与 時 の血 清 中 濃 度 はCCLの250mg

投与時 の血 清中 濃度 よ り高 値 で あ った と して い る。 胆 汁

中排泄 は,250mg投 与 時 の 平 均 胆 汁 中 濃 度 は4時 間 後

でピー クに達 し,そ の値 は2 .09μg/ml,500mg投 与 で

は5時 間 後 で4.31μg/mlで あ った とされ て い る。 喀 炭

中 の本剤 濃度 に つ い て は,長 崎 大 学 熱 帯 医 学 研 究 所 内 科

で慢性気 管支 炎患 者 に500mgを 食 後 に1日3回 投 与 す

ると0.31～0.46μg/mlを 持 続 して い た と報 告 して い る
。

Cefuroximeaxetilの 抗 菌 力 はCefuroximeそ の もの

の抗菌力 であ る。Cefuroximeは 広 域 スペ ク トル を もつ

抗 菌剤 であ り,グ ラ ム陽 性 お よび陰 性 の 多 くの菌 種 に抗

菌 作用を有 し,こ れ ま で経 口用 セ フ ァ ロス ポ リン剤 で効

果 の期 待 の 出来 な か ったE.coli,Klebsiellaの セ フ ァ ロ

ス ポ リ ン耐 性 株 やCitrobacter,P.mirabilis,M.mor-

ganii E.aerogeuesな どに も抗 菌 作 用 を有 す る こ とが 知

られ て い る。Cefuroximeは 上 記 の様 に広 域 スペ ク トル

を持 っ て い る の で,Cefuroximeaxetilの 臨 床 的 効果 も

期 待 し うる もの で あ る。 著 者 ら の9例 の感 染 症 へ の 使 用

で け有 効 率 が88.8%と す ぐれ た 成 績 を示 した 。 本剤 の

新 薬 シ ンポ ジ ウム に お け る臨 床 試 験 の内 科 領 域 で の 有 効

率 は 上 気 道 炎 で92%,急 性 気 管 支 炎 で78%,肺 炎 で

77.2%,慢 性 気 管支 炎 で78.0%,気 管 支 拡 張 症+感 染 症

で68.3%の 有 効 率 であ り,呼 吸 器 感 染 症 全 体 で76.6%

の 有 効 率 で あ った。 内科 系 の 尿路 感 染 症 て は80.9%の

有 効 率 で あ った。 内科 系 の1日 投 与 量 別 臨 床 効 果 は750

mg使 用(287例)の 有 効 率 は78.4%,1,500mg使 用

(152例)の 有 効 率 は79.6%で あ っ て,両 投 与量 間 に 有

意 差 が認 め られ なか っ た とされ て い る。 も っ と も1,500

mg使 用 例 は症 状 が 中等 症 で あ った の て大 量 を用 い た 可

能 性 も考 慮 しな けれ ば な らな い。

Cefuroximeaxeti1に よ る副 作 用 と臨 床 検 査 値 異 常 は

著 老 らの症 例 で は み られ なか っ た。 新 薬 シ ンポ ジ ウ ムに

お い て は,全 各 科 領 域 の観 察 例 数2,416例 での 発 現 例 数

ぽ76例,発 現 率 は3.1%で あ っ た。種 類 別 で は 消 化 器

症 状 が 一 番 多 く,2.6%で あ り,そ の 主 な も の は 下 痢

1.0%,腹 痛(胃 部 不 快 感 を含 む)0.8%,悪 心,嘔 吐,
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食 欲不 振0.6%で あ っ た。 ア レル ギ ー症 状 と して0.4%

に 蕁麻 疹 あ る い は発 疹 が 出 現 した。1日 投 与 量 別 副 作用

発 現 頻 度 で は750mg投 与 も1,500mg投 与 も共 に 同 じ

であ った。 臨 床 検 査 値 異 常 の 出現 率 の多 い もの は,好 酸

球 増 多2.2%,GOT GPT上 昇1.4%,GPT上 昇1.0%,

GOT上 昇0.8%,白 血 球 減 少0.8%で あ り,他 剤 に 比

べ て特 に 多 くは なか った 。

以 上Cefuroxime axetilは 経 ロセ フ ァ ロス ポ リ ン系 抗

菌 剤 と して 臨床 効 果 が す ぐれ,副 作用,臨 床 検 査 値 異 常

も少 な く,す ぐれ た経 口抗 菌 剤 と考 え られ た。
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To evaluate the clinical efficacy of cefuroxime axetil (CXM-AX), the treatment was made with the
drug in 9 patients including 6 with acute bronchitis, 1 with acute exacerbation of chronic bronchitis,
1 with chronic pyelitis and 1 with chronic cystitis. Responses were good in 8 patients and poor in
1. The efficacy rate of cefuroxime axetil was 88.8%. All of the 4 strains isolated from patients as
causative organism were eradicated after administration, although superinfection was observed in one
case.

No side effect or abnormal laboratory finding due to the treatment with the drug was observed.


