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Cefuroxime axetil (CXM-AX)の 内 科 領 域 に お け る 臨 床 的 検 討

伊 藤 章 ・金 子 保 ・大 久 保隆 男

横浜市立大学第一内科

急性上気道炎2例,急 性気管支炎5例,肺 炎1例,気 管支喘息1例,気 管支拡張症1例,慢 性気

管支炎4例,急 性腸炎1例,計15例 にCXM-AXを 投与 し,以 下の成 績がえ られ た。

1.臨 床的 には著効4例,有 効9例,無 効2例 で有効 率は15例 中13例,86.7%で あった。

2.細 菌学的 には,起 炎菌 が判 明 した7例 中,4例 で消失,1例 で減少,2例 で不 明であった。

3.副 作用は咽頭掻痒感,軟 便 が各1例 ずつ で認め られたが,軽 度でいずれ も継続投与可能 であ

った。

4.臨 床検査値異常 は認め られ なか った。

5.食 後内服後 の血 中濃度 は,1例 では 測定 できなか ったが,他 の7例 では250mg,500mg投

与例とも1～2時 間後に1.19～4.28μg/mlで 投与量に よる差異は認められ なかった。

6.本 剤の特長を生か して,慢 性気道感染症を も含め,外 来においても十分治療す ることが可能

となる点 に本剤の有用性が認め られ よ う。

Cefuroxime axetil(CXM-AX,SN407)は,英 国

Glaxo社 で 開発 され た経 口用 セ フ ァ ロス ポ リン系抗 生物

質で,経 口では ほ とん ど吸収 され なか ったCefuroxime

(CXM)の1-acetoxyethyl ester誘 導 体 で あ る。

本剤 自体に は ほ とん ど抗菌 作 用 は な いが,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 作 用 を発 揮 す る。

抗菌 スペ ク トルは,CXMと し て 作 用 す る た め β-

1actamaseに 安定 で,従 来 の経 口用 セ フ ァ ロス ポ リン剤

より広 く,E.coli,Klebsiellaの セ フ ァ ロス ポ リン耐 性

株やCitrobacter, Proteus, Enterobacterに も 抗 菌

作用を 示す 。 また,H.influen2ae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 べ て強

い抗菌力 を有 す るが ,緑 膿 菌 に 対 し ては 抗 菌 作 用 は 示 さ

ない。

血 中お よび尿 中へ の移 行 は,空 腹 時 よ り食 後 投 与 の 方

が高 く,食 後投 与 で は投 与 量 の 約50%6がCXMと して

吸収 され,代 謝 され る こ と な く尿 よ り排 泄 され る1,2)。

今回本剤 を臨 床 的 に 用 い る機 会 を え た の で,臨 床 効

果,副 作用 な どに つい て 報 告 す る と と もに,一 部 の症 例

については 内服 に よ る吸 収 状態 を も検 討 した。

I.研 究 方 法

1.血 中 濃度

本剤 に よ り治 療 中 の患 者9例 に本 剤1回250mgま た

は500mg食 後30分 内服 後 ,1～2時 間 に採 血 し,

Bacillus subtilis ATCC 6633を 試 験 菌 とす る,薄 層 デ ィ

ス ク法にて血 中濃 度 を測 定 した
。標 準 曲線 作成 な らび に

試料の希釈にはMOni-Troll(テ ィド社)を 用 い,血 漿試

料は採血後4℃ 下 に遠心分離 し,凍 結下に保存 して きる

だけ早 く測定 した。

尚測定は,新 日本 実業(株)東 京研究所 にて行 った。

2.臨 床研究

昭和59年5月 よ り,昭 和60年1月 までの間 に,当

内科に通院 あるいは入院 した症例で,本 剤投与 の適用 が

ある と考 えられた症例に本剤を経 口投与 し,臨 床効果,

細菌学的効果,副 作用な どについて検討 した。

臨床効果は,本 剤使用開始3日 以内に 自他覚症状 の改

善 を認めた ものを著効,4～7日 で改善 した も の を 有

効,そ れ以上を要 して改善がみ られ たものをやや有効,

まった く改善が認め られなか ったか悪化 した ものを無効

とした。

細菌学的には,菌 の消 長に よ り,消 失,減 少,不 変,

菌交代,不 明 と判定 した。

このほか,副 作 用を観 察する とともに,本 剤使用前後

に血液一般,GOT,GPT, Al-P, BUN, Creatinineな

どの臨床検査を実 施 し本剤 に起 因す る異常値 の有無 を検

討 した。

II.研 究 成 績

1.血 中濃度(Table1,Fig.1)

本剤 に より治療 中の患者9例 にお いて血中濃度を測定

した01回250mg投 与が3例,1回500mg投 与が6

例 で,採 血時間は 内服1時 間後が1例,2時 間後が8例

であ る。

血 中濃度は250mg投 与 例が1.97～4.21μg/m1,500
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Table 1 Serum concentration with CXM-AX

Fig. 1 Serum concentration with CXM-AX

Time after administration (hr.)

mg投 与 例が1.19～4.28μg/mlで,投 与量 に よる差異

お よび採血時間に よる差 異は,認 め ら れ な か った。 ま

た,500mg投 与例 で内服2時 間後に血 中濃度 を測定 で

きなか った例が1例 見 られ た。

2.臨 床成績(Table2～4)

上気道炎2例,急 性気管支炎5例,肺 炎1例,気 管支

拡張症 と気管支喘息各1例,慢 性気管支炎4例,急 性腸

炎1例,計15例 に本剤 を投与 した。年齢は16歳 か ら

76歳 にお よび男6例,女9例 であ る。

2例 でのみ基礎疾患 として糖尿病 と多発性骨髄腫 を有

す るが,ほ かは基礎疾患 のない比較的軽症の外来症 例で

あ る。

投与量は,1回250mg,1日3回4例,1回500mg

1日3回11例 で,投 与期間は4～21日 間,平 均9.6

日間で,総 投与量 は平均12.1gで あ った。

起炎菌 が判 明 した症例は7例 で,H.influenuae2例,

S.aureus1例,K.oxytoca1例,P.aeruginosaと

S.epidermidis,E.cloacaeとSepidermidis,H.influen-

zaeとK.pneumoniaeが 各1例 ず つ で細 菌学 的には4

例 で 消 失,1例 で減 少,2例 で 不 明 で あ った。

臨 床 的 に は,著 効4例,有 効9例,無 効2例 で,有 効

率 は15例 中13例,86.7%で あ った 。

慢 性 気道 感 染 症6例 では,4例 で 有 効,2例 で無効

で,有 効 率 は66.7%で あ った 。

副 作 用 は 咽頭 掻痒 感 軟 便 が 各1例 で認 め られたが,

軽 度 で継 続 投 与 可 能 で あ り,本 剤 に よる と思わ れ る検査

値 異常 は認 め られ なか った 。

III.考 按

CXM-AXは,CXMのl-acetoxyethylester誘 導体

で,経 口投 与 され た 後,腸 管 内 で 脱 エ ス テル化 されてC

XMと して 吸 収 され,抗 菌 作 用 を発 揮 す る1)。

本 剤 の血 中 お よび 尿 中 へ の移 行 は,空 腹 時 よ り食後の

方 が 高 く250mg,ま た は500mg,食 後 投 与後 の最高血

中 濃 度 は,投 与 後2～2.5時 間 で各 々,3.0μg/mlお よび

5.2μg/mlを 示 してい るが11,我 々の 検 討 でも 食後2時

間 で各 々4.21μg/ml,4.28μg/mlを 示 し,必 ず しも投与

量 とは 比 例 して い な か った が,症 例 が 少 ない か らは っき

り した こ とは い い きれ な い で あ ろ う。

本 剤 の 抗 菌 力 は,CXMの 抗 菌 力 で あ って,従 って従

来 の経 口用 セ フ ァ ロ スポ リ ン剤 よ り は 広 く,Ecoli,

Klebsiella耐 性 株 や,Citrobacter, Proteus, Enterobac-

terに も抗 菌 作 用 を示 す が,P.aeruginosaに 対 しては,

抗 菌 作 用 は 示 さな い2)。

我 々が 検 討 した症 例 か ら検 出 され た 起 炎菌 の うち1例

で,P.aeruginosaとS.epidermidisの 混合 検 出例があ

り,P.aemginosaは 本 剤 の 抗菌 ス ペ ク トル を はずれて
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Table 3 Bacteriological effect of CXM-AX

い るが,本 剤 投 与 に よ りS.epidermidisは 消 失 し,臨 床

的 に も有 効 で あ った こ と よ り,S.epidermidisが 今 回 の

慢 性 気 管支 炎 増 悪 の 起 炎菌 で あ っ た もの と考 え られ た。

H.influenzaeは2例 と も 消 失 し,S.aureusお よ び

EnterobacterとS.epidermidisの 混 合検 出例 も,菌 は消

失 して お り臨 床 的 に も著 効 あ る い は 有 効 であ り,MIC

測 定 は 行 っ て い な いが,本 剤 の抗 菌 スペ ク トル で十 分 力

バ 一で きる菌 で あ る こ とか ら良好 な臨 床 効 果 は 当 然 で あ

る とい え.よ う。

無 効 症 例 は,慢 性 気 管 支 炎 と,気 管 支 拡 張 症 例 各1例

ず つ であ り,前 者 は,H.influenzae,K.Pneumoniae混

合検 出 例 て,後 者 は 菌 不 明 例 で あ っ た。 両 例 と も菌 の消

長 は,不 明 で あ った が,H.influenzae,K.pneumoniae

と も十 分抗 菌 スベ ク トラ ムが カバ ー で き る菌 種 で あ るの

で 慢性 気道 感 染 とい った 病態 が ,臨 床 効 果 の よ くな か っ

た 原 因 で あ ろ う。

臨 床 的 に は,上 気 道 炎,急 性 気 管 支 炎,肺 炎8例 すべ

て が,著 効 あ る いは 有 効 の成 績 で あ り大 変 良 好 な 臨床 効

果が 認 め られ て お り,全 国 集 計 の81.1%よ り優 れ て い

た が,い ずれ も軽 症 の 外 来症 例 て あ っ たた め であ ろ う。

慢 性 気道 感 染 症6例 は,2例 が 無 効 で,66.7%の 有効

率 であ り,全 国集 計 の72.3%よ り 劣 る が,内 服 剤 で

66.7%の 有 効 率 とい うこ とは,慢 性疾 患 で もあ り,十 分

に 手 ごた え の あ る成 績 て あ る とい え よ う。

副 作用 は,2例 で認 め られ た が,全 国 集 計 で の副 作 用

出現率は3.1%で 消化器症状,ア レルギー症状が主なも

のであ った。

我 々の症例でみられた副作用 も程度は軽 く,継 続投与

可能 で,特 に処置 も必要 ではなか った。

また,臨 床 検査値 異常 は,全 国集計ではGOT,GPT,

Al-P上 昇,末 梢血の変化が主なものであ ったが,我 々

の症例 では認 め られ なか った。

以上わずか15例 に本剤 を投与 した臨床経験ではある

が,従 来,入 院 させ て治療 させなければならないような

慢性気道感染症を も,外 来で治療が 可能 とな りえる直

に,本 剤の有用性 が認 められ るであろ う。

本論文の要 旨は,SN 407研 究会 および第33回 日本

化学療法学会西 日本支部総会,新 薬 シソポジウムにおい

て発 表(ア ンケー ト)し た。
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CLINICAL EVALUATION OF CEFUROXIME AXETIL

(CXM-AX) IN THE INTERNAL MEDICINE

AKIRA ITO, TAMOTSU KANEKO and TAKAO OKUBO

The First Department of Internal Medicine, Yokohama City University School of Medicine

CXM-AX was administered to a total of 15 patients, i. e. 2 with acute upper airwayinfections, 5,
with acute bronchitis, 1 with pneumonia, 1 with bronchial asthma, 1 with bronchiectasis, 4 with
chronic bronchitis and 1 with acute enteritis.

The following results were obtained.
1. Clinical response was "Excellent" in 4 cases, "Good" in 9 and "Poor" in 2, the efficacy rate

being 86. 6% (13/15).
2. In 7 cases in which causative organisms were identified, bacteriological response was "Eradicated"

in 4, "Decreased" in 1 and "Unknown" in 2.
3. As for side effects, itching and soft stool were observed in one case each. Both of them,

however, were only mild and administration was continued.
4. No abnormal laboratory findings were noted.
5. The serum levels of CXM were attained at 1-2 hrs after oral dosing of 250 mg or 500 mg of

CXM-AX after meal, and the serum levels were not in proportion to the doses given.
6. Usefulness of CXM-AX is evident, particularly in its nature that it exerts effects even in the

treatment of out-patients including those with chronic respiratory infections.


