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Cefuroxime axetil (CXM-AX) の臨床的検討

小 山 優 ・飯 島 福 生 ・渡辺健太郎

東京共済病院内科

Cefuroxime axetil (CXM-AX, SN 407) は英 国Glaxo社 て開 発 され た 新 しい 経 口用 セ フ ァ ロス

ボ リン系抗生物質 である。

われわれは,2例 の上気道感染症,26例 の下気道感染症,1例 の尿路感染症 の計29例 に本剤 の

投薬を行い,そ の臨床的効果及び安全性 に関す る検討を行 う機会を得たので報告す る。

本剤の投与量 は経 口で1日750mg～1500mgの 分2～ 分3に て行い,投 与期 間は3～21日 間,

総投与量 は3～219で あ る。

臨床効果は,上 気道感染症の2例 に有効,下 気道 感染症26例 では20例 に有効,尿 路感 染症 の

1例 の膀胱炎は有効 で,全29例 で有効 以上 の有効 率は79%て あった。

細菌学的効果を評価 し得た12例 で は, S. pneumoniae, S. agalactiae, Streptococcus sp., K.

pneunioniae, K. oxytoca の各1例 ぱ消失 し, H. in fluen zac 3例 中2例 消 失,1例 不 変 で あ っ か,

E.coliの3例 中では1例 消失,2例 不変 であ った。

副 作用は下 痢が1例 に,臨 床検査値の変 動はGOTとGPTの 上 昇が2例,GOT,GPT,Al-P

の上昇が1例 の計3例 に認め られたが,い ずれ も軽度 の上昇であった。

以上の結果 よ り,CXM-AXは 有効かつ安全 に使用 し得 る薬剤 であ ると示唆 され た。

Cefuroxime axetil (CXM—AX) は 英 国Glaxo社 に

て開発 され た経 口用 セ フ ァ ロ ス ポ リン系 抗 生 物 質 で,そ

の化学構 造はFig1の 如 く,経 口投 与 に よ りほ と ん ど

吸収 され なか ったCefuroxime(CXM)の1-acetoxy-

ethyl ester誘 導体 で あ る。 本 剤 は,そ れ 自体 に ほ と ん

ど抗菌 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CXMと して 吸 収 され,抗 菌

力を発揮 す る。 そ の抗 菌 スペ ク トル は 本 剤 が β-lactam-

aseに 安 定で あ る の で,従 来 の経 口用 セ フ ァ ロス ポ リ ン

剤よ り広 く,こ れ まで 効 果 の 期 待 で きなか っ たE.coli,

Klebsiellaの セ フ ワ ロス ポ リ ン耐 性 株 やCitrobacteγ ,

Proteus, Enterobacter に も抗菌 力を示す。 また,CXM

はH.inflmn2aeやN.gonorrhoeaeに 対 し て は 従 来

の経 口用 セ フ ァ ロス ポ リン剤 に 比 し て強 い 抗 菌 力 を 有 す

るが,緑 膿 菌 に 対 しては 抗 菌 作 用 を 示 さな い1)。

I.対 象 お よび 投 与 方 法

臨床治験 例は,Table1に 示 す よ うに 呼 吸 器 感 染 症 の

Fig. 1 Chemical structure of CXM-AX

28例 と,尿 路感染症1例 の計29例 で,そ の内訳は急性

扁 桃炎1例,咽 頭炎1例,急 性 気管支 炎16例,急 性肺

炎1例,慢 性気管支 炎4例,気 管支拡張症4例,び まん

性汎細気管支炎(以 下DPB)1例,急 性 膀胱炎1例 で

あ り,い ずれ も中等度以内の細菌感染症である。投与量

及 ひ投与方法は経 口にて,1日750mgか ら1500mgと

し,2～3回 に食後分服 投与 した。投 与期間 は3～21日

間 て,総 投与量は3～219で あ る。

II.成 績

1.臨 床成績

急 性扁桃炎の1例 は腺窩性 の扁桃炎 で,発 熱 と咽頭痛

が著 明で,白 血球数 も14,300あ り,外 来にて 本 剤 の

500mgを1日2回 投与 した。 咽頭 粘液か らはStrepto-

coccusが 検出 され ていた。本剤の投与開始後,自 他覚症

状及び検査所見 とも順 調に改善 し,臨 床的,細 菌学的効

果 とも有効であ った。

急性咽頭炎の1例 は伝染性単核球症 の疑 いで,精 査入

院中,疑 われ た疾患 の諸検査所見は陰性で,症 状 も緩解

した後 に発熱 と咽頭痛 を訴え,咽 頭 の発赤が強 く白血 球

数増 多あ り,本 剤 を投与 した。

本剤 の投与量は1日500mg×2回 である。本剤 開始

後,2日 目に解熱,3日 目には咽頭痛軽 減 し,6日 後 の

検査所見 も改善 され,臨 床効果有効であ った。

急性気管支炎は16例 で,発 熱,咳 噺,PM喀 痰 を臨
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床 症 状 と し,血 沈,白 血 球 数増 多,CRP陽 性,胸 部 ラ音

な ど のみ られ た総 合的 に細 菌 感 染 と考 え られ る症 例 で あ

る。 年 齢 は24歳 か ら75歳 まで の 男性8例,女 性8例

て あ る。

本 剤 の 投 与量 は,750mg,1000mg,1500mgの 分2

また は,分3で,投 与 期 間 は3～14日 間 で あ る。

これ らの症 例 に対 す る本 剤 の臨 床 効 果 は,著 効2例,

有 効9例,や や 有 効4例,無 効1例 で あ った 。 細 菌 学 的

な 効果 を評 価 出来 た 症 例 は8例 で,H.inf7uen2aeの3

例 で は2例 消 失,K.Pneumoniae, K. okytoca, Saga-

lactiaeの 各1例 消 失,E. coliの1例 不 変,E.coliとP.

mirabilisの 混 合 感染 で は,E.coli不 変 で,P.mirabilis

は 消失 した。

急 性 肺 炎 の1例 は43歳 の 男性 で,発 熱 咳漱,喀 疾 を

訴 え,胸 部X-Pで 右 中下 肺 野 の 中 等症 の肺 炎 で あ る。

本 剤250mgの1日3回 の投 与 に て,1週 目には,胸 部

X-Pの 肺 炎陰 影 の 大 部 分 が 改善,2週 目に は 陰 影 消 失

し,そ の他 白血 球 数16,100,CRP(6+)も 正常 化 した 。

喀 痰 中 のH. influen2aeも 消 失 して,臨 床 的,細 菌 学 的

効 果 と もに有 効 であ った 。

慢性 気 管支 炎 は4例 で,69歳 か ら72歳 の 男性2例,

女性2例 で あ る。 これ らの 症 例 は,い ず れ も,咳 蹴 喀

疾 の増 悪 が 数 日前 よ り出現 し,血 沈 促 進,白 血 球 数 増

多,CRP陽 性 な どが み られ,本 剤 の投 与 を 行 った。本 剤

の投 与 量 は750mg分3,1000mg分2,1500mg分3

て投 与 期 間 は7～14日 間 で あ る。臨床 効果 は3例 が 有 効

て,1例 が や や 有効 で あ った 。 細 菌 学 的 に は,2例 の喀

痰 中 にS.pneumoniaeが 認 め られ た が,1例 は 投 与 終 了

後 の菌 検 査 が 未実 施 で,も う1例 は本 剤 の投 与 に よ り消

失 した 。

気 管 支拡 張 症 の4例 は,40歳 か ら71歳 の 男 性2例,

女 性2例 で あ る。 いず れ の 症 例 も感 冒か ら感 染 症 状 が増

悪 し,本 剤 の投 与 を 行 った 。 本剤 の投 与 量 は,1500mg

の 分3で 投 与 期 間 は6～14日 間 で あ る。臨 床 効果 は著 効

1例,有 効3例 で,細 菌 学的 に は起 炎 菌 と思 わ れ る菌 の

同定 出来 た もの は1例 だ け で あ るが,こ の1例 も本剤 投

与 後 の検 査 が 未 検 の た め,細 菌 学 的 効 果 不 明 で あ る。

DPBの1例 は79歳 の 女性 で あ る。感 冒 を きっ かけ に

息 切 れ,咳 嗽,喀 痰 の増 悪 が 認 め られ,本 剤1500mg分

3の14日 間 の投 薬 を行 った 。 本 剤 の 投 与 開始 後,喀 痰,

咳 嗽 は4日 目に,呼 吸 困 難 は7日 目に 軽 減 し,臨 床 症 状

の 改 善 が 得 られ た。 喀 痰 の培 養 で は 投 与前 に は常 在 菌 の

み て あ った が,投 与 後 に はK. Pneumoniaeが み られ て

い る。

厭 路感 染 症 の1例 は,急 性 単純 性 膀 胱 炎 の56歳 の女

性 て あ る。 本 剤 投 薬 の 前 日 よ り排 尿時 痛,残 尿 感,頻 尿

を訴 え,尿 培 養 で はE.coliが 検 出 され た。 本剤 の750

mg分3の 投 与 に て,す み や か に臨 床 症 状 改善 され,細

菌 学 的 効 果 も有 効 で あ った。

2.副 作 用

症 例9の19分2の7日 目に水 様 下 痢 便が 出現,一 晩

様 子 を み た が症 状 持 続 した 。 この 時 点 です でに本来の気

管 支 炎 は 改善 され,本 剤 の投 与 を 中 止 し,整 腸 剤 を投薬

して3日 後 に下 痢は 改 善 され た。 尚,こ の症例 の便培養

か らはClostri dium difficileは 検 出 され なか った。

臨 床 検 査 値 の 異常 変 動 はTable2に 示 す よ うに3例 で

あ る。 症 例1のGPTが18 IU/lか ら20 IU/1に,症 例

7のGoTが16IU/1か ら23 IU/Iに 上昇 した。 その

後 の経 過 観 察 は 行 って い な い が,本 剤 の影響 が 疑われ る。

症 例17て は,GOTが39 IU/Iか ら44 IU/I,GPT 26

Iu/lか ら31 Iu/I, A1-P280 Iu/lか ら351 IU/lに 上昇

し,本 剤 の 影 響 と考 え られ た。 こ の例 もそ の後 の経過は

み られ て い な い。

III。 考 察

CXM-AXはCXMの1-acetoxyethyl ester誘 導体で

あ り,経 口投 与 され て腸 管 内 で脱 エ ステ ル化 され,CXM

と して 吸 収 され 抗 菌 作 用 を 示 す 。 こ の抗 菌 スペ ク トル

は,β-lactamaseに 安 定 で あ り,従 来 の経 口用 セ ファロ

スポ リン耐 性 株 や,Citrobacter, Proteus, Enterobacter

に も抗 菌 作用 を示 す1)。 ま た,CXMはH. influenzaeや

N.80norrhoeaeに 対 して も,従 来 の 経 口用セ ファロス

ポ リ ン と比 較 して強 い 抗 菌 力 を 有す るが,緑 膿菌 には無

効 で あ る こ とが 報 告 され て い る1,2)。

以上 の よ うな 本 剤 の 特 徴 を ふ ま え,28例 の 呼 吸器感

染 症 と,1例 の尿 路 感 染 症 に 本剤 を投 与 した(Table 3,

4)。

典 型 的 な 中 等 症 以 上 の 腺 窩性 扁 桃炎 の1例 に対 し良好

な効 果 を示 し,咽 頭 炎 の1例 に も問 題 な く 有 効 で あっ

た。 急 性 の 気 管 支 炎16例 に対 しては,著 効2例,有 効

9例,や や 有 効4例,無 効1例 とい う成績 であ った。や

や 有 効 の4例 は,い ず れ も初 診 時 軽 症 の 気 管 支 炎であ

る。1例 は,3日 間 の投 与 で咳 嗽 と喀 痰 が若 干残 り,検

査 所 見 の改 善 が不 完 全 の ため,他 剤 に 変更 され た02例

は 約1週 間 の 投 与 を 行 ったが 臨 床 症 状 が残 った。残 り1

例 は,臨 床 症 状 は 改善 したが,検 査 所 見 の改 善が 不充分

で あ り,喀 痰 中 のH. influenzaeの 残 って しまった例て

あ る。 この や や有 効 の4例 につ いて は,軽 症 の割 に臨床

症 状 また は 検 査所 見 の改 善 が 不 充 分 で,効 果 の切 れがあ

ま りよ くな か った。

無 効 の1例 は,1日1.59の12日 間 投 与 に もかかわ

らず,胸 部 ラ音 持 続,検 査 所 見 の悪 化 した 中 等症 の症例

であ る。 喀 痰 中 のE, coli, P.mirabilisは12日 間 の投与
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Table 3 Clinical effect of CXM-AX

Table 4 Bacteriological effect of CXM-AX

後 瓦coliが 残 っていた。

以上 の急性気管支 炎16例 の有効率が69%と あ ま り

良 い結果 でなかった のは,効 果の切れ の悪か ったやや有

効4例 の影響 であった。 また,無 効 例の起炎菌 と思われ

る瓦coliに つ いて本剤 のMICは 測定 していないが,前

回のわれわれ の成績や他の報告1～3)からみて意外な結果

であった。

中等症の右中下 肺野 の肺炎 に対 して,外 来通院 の しか

も1日750mgの 投 与量 で順調 に 改 善,喀 痰中H.in-

flmnzaeも 消失 し,21日 間の投与 とな ったが満足 の出

来 る結果 であ った。

慢性気管支 炎の4例 に対 しては,3例 に有効 であ り,

残 り1例 は,喀 痰 中S.pneumoniaeは 除菌 され,臨 床症

状 も軽 減されたが,血 液検査所 見の改善が不完全 でやや

有効 となった。 これ らの症例は70歳 前後 の高齢 の慢性

気 管 支 炎 で あ り,こ れ らを対 象 と した成 績 と しては,か

な り良 い 結果 で あ っ た と思 わ れ る。

気管 支 拡 張 症 の4例 は,残 念 なが ら起 炎菌 の同定及び

推 移 が 検 討 出来 なか った が,全 例 に有 効 で あった。

DPBの1例 に も,臨 床 効 果 は 有 効 で あ ったが,投 与

終 了後 の喀 痰 か ら本 剤 の 抗菌 力 の比 較 的 良好1～3)と され

て い るK. pneumoniaeが み られ た 。

以 上 の呼 吸 器 感 染 症 に対 す る 本剤 の 有 効率76.9%は,

同 じ経 口用 エ ス テル 型Cephem系 抗 生剤 であ るT-2588

の,当 院 で の 有 効 率 は86.7%?),ま た 第3世 代のCephem

系 経 口抗 生 剤 で あ るCe fiximeで の それ は88.0%6)で あ

り,こ れ ら の 成 績 と比 較 す る と若 干劣 る結果 であった

が,こ れ ら薬 剤 の 新薬 シ ン ポ ジ ウ ムで の有 効率 は,78.6

%5),74.0%4)で あ り,本 剤 は76.6%1)と,今 回の我々

の 成 績 は,こ れ らに近 い結 果 であ った 。また 内 容的にも,
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慢性気道感染症の9例 中の8例 に有 効であ り,満 足 出来

る結果であった。

E.coli起 炎菌 の急性膀胱炎 には 問題な く著 効が 得 ら

れた。

呼吸器感染症28例 の喀痰または咽頭 粘液 より分離 同

定 された菌の消長にて細菌学 的に評価 され たものにつ い

て,グ ラム陽性菌 ではStreptococcus sp., S. agalactiaeの

各1例 消失,Spnemoniae2例 中1例 消失 と,CXMの

抗菌力2)を反映 した良好 な成績 であった。 グラム陰性菌

では,H.influenzae4例 に 対 し3例 消失,1例 不変,

Kpnemoniae, Koxytocaの 各1例 も消失 し,優 れ た

除菌効果を示 し,本 剤 の特微を発揮 したが,瓦coli2例

は除菌 されなかった。 これ らの細菌学的効果がすべ て臨

床的効果に反映 してはいないが,唯 一 の無 効 例 はE.

`01iで あ り,前 回われわれ の行 ったCXMの 本菌 に対す

る抗菌力の成績2}からす る と,残 念な結果 であ った。

副作用は下 痢が1例 にみ られたが,本 剤 の投 薬 中 止

と,整 腸剤の投与 で改善 され た。臨 床 検 査 値 の変 動 は

GOT,GPTの 上昇各1例,GOT,GPT,A1-Pの 同時上

昇が1例 にみ られたが,い ずれ も軽度の上昇であった。

以上の今回のわれわれの臨床治験 では,細 菌学的 には

基礎の報告と大体一致 した成績 であ り,臨 床効果 も2例

の上 気 道 感 染 症 は100%,慢 性 気 管支 炎,気 管 支 拡 張 症,

DPBの9例 を 含 む下 気 道 感染 症26例 中20例 有 効 で

77%の 有 効 率 で あ り,尿 路 感 染 症1例 も有 効 で,全 体 で

79%の 有 効 率 を示 し安 全 性 に 関 して も特 に 問 題 な く,

β-1actamaseに 安 定 な第2世 代 の 経 口用 抗 生 剤 と し て

軽 中 等 症 の 呼 吸 器 及 び 尿 路 感染 症 に対 し効 果 の期 待 出来

る薬 剤 であ る こ とが 示 唆 され た 。
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CLINICAL EVALUATION OF CEFUROXIME AXETIL (CXM-AX)

MASARU KOYAMA, FUKUO IIJIMA and KENTARO WATANABE

Department of Internal Medicine, Tokyo Kyosai Hospital

Cefuroxime axetil (CXM-AX) is a new oral cephalosporin antibiotic developed by Glaxo UK. We
treated 2 patients with upper respiratory tract infections, 26 patients with lower respiratory tract
infections and 1 patient with urinary tract infection with CXM-AX to evaluate its clinical effects and
safety, and herewith report the results .

CXM-AX was administered orally in the daily dose of 750-1, 500 mg in 2 or 3 divided doses. The
duration of treatment ranged from 3 to 21 days and the total dose , from 3 to 21 g.

The clinical effects were good in both of the 2 cases of upper respiratory tract infections, 20 out of
26 cases of lower respiratory tract infections and 1 case of cystitis . The efficacy rate (proportion of
excellent and good cases) in a total of 29 cases was 79%.

Bacteriological response was evaluable in 12 cases. In all of the cases, one each with S. pneumoniac,
S. agalactiae, Streptococcus sp., K. pneumoniae and K. oxytoca, eradication of strains was achieved.
Out of 3 cases of H. influenzae, strains were eradicated in 2 and persisted in 1. In contrast, out of
3 cases of E. coli, strains were eradicated in 1 and persisted in 2.

As for side effect, diarrhea was observed in 1 case . Abnormal changes in laboratory data were
noted in 3 cases , i. e. elevation of GOT and GPT in 2 cases and elevation of GOT, GPT and Al-p
in 1 case, but these were all only slight changes .

The above results suggest that CXM-AX is a drug which can be used effectively and safely.


