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耳 鼻咽 喉科 的域 にお け るCS-807

の 基礎 的,臨 床 的検 討
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新経ロセフェム剤CS-807の 耳鼻咽喉科感染症に対する有効性,有 用性を検討 し,以 下の結果

を得た。

1)標 準菌株 に対 する抗菌力 はS.aureus FDA 209P 1.56μg/ml,S.aureus Teralima

1.56μg/ml, P.mirabilis IFO3849 0.10μg/ml,E.coli NIHJ-JC2 0.78μg/mlで あった。耳

鼻咽喉科領域感染症由来臨床分離株に対するS.aureus 24株 のMICピ ークは,1.56μg/mL,P.

aeruginosa 11株 は100μg/m以 上,P.mirabilis 23株 は0.78μg/mlに 位置していた。

2)CS-807 100mg空 腹時経口投与後の口蓋扁桃移行,お よび上顎洞粘膜移行を測定した。口

蓋扁桃移行は,150～210分 にて,扁 桃0.10～0.19μg/g,血 清中は0.67～1.31μg/mlで あった。

上顎洞粘膜の移行は1例 のみの成績であり150分 にて上顎洞粘膜0.28μg/g,血 清1.57μg/mlで

あった。

3)総 合臨床効果は,著 効18例,有 効24例 、やや有効2例,無 効8例 であり有効率は80.8%と

高い値を示した。

4)副 作用は1例 に軟便を認めた。臨床検査値異常は認めなかった。

CS-807は 三共株式会社で開発された新経口用セフェ

ム剤である。本剤は経口投与された後,腸 管のエステ

ラーゼにより加水分解され,抗 菌活性を持つR-3763と

して吸収され抗菌作用を発揮する。抗菌スペクトルはグ

ラム陽性,陰 性菌には広範囲な抗菌スペクトルを有し,

S. pyogenes, S. pneumoniae, E. coli, K. pneumoniae,

H.influenzaeに は 特 に 強 い 抗 菌 力 を 持 ち,Enter-

obacter, Semtia, indole(+)Proteus属 に も抗 菌 力 を示

すの が 特 徴 で あ る。 また β-lactamaseに も安 定 で あ る

ため 本酵 素 産 生株 に も抗 菌 力 を有 す る1)。

今 回 我 々 は耳 鼻 咽 喉 科領 域 にお け るCS/807の 基 礎 的,

臨 床 的検 討 を行 った の で報 告 す る。

1.試 験 方 法

1.抗 菌活性を持つR-3763を 用い,標 準菌株4株 と

耳鼻咽喉科領域感染症由来の菌株S.aureus 24株P.

aeruginosa 11株, P.mirabilis 23株 に ついて,日 本化

学療法学会標準法2)に準じその発育阻止濃度(MIC)を 測

定した。

2.血 清及び口蓋扁桃 上顎洞粘膜組織移行

口蓋扁桃摘出術を目的として入院した成人4名,上 顎

洞根本術を目的 として入院 した成人1名 に対し,本 剤

100mgを 空腹時に内服させ150～210分 後の口蓋扁桃組織

内及び血清中濃度をbioassayに て測定した。
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Table 1 Clinical results of CS•807 (1)
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Table 1 Clinical results of CS•807(2)



VOL.36 S-1 CHEMOTHERAPY 1059

Table 1 Clinical results of CS.807 (3)



1060 CHEMOTHERAPY MAY. 1988

3.臨 床的検討

1)投 与対象及び投与方法

急性中耳炎6例,慢 性中耳炎急性増悪症18例,耳 郷

4例,急 性陰窩性扁桃炎12例,急 性副鼻腔炎12例 の計

52例 に対し,CS-807を 投与し,臨 床的検討を行い,そ

の概要をTable 1に 示 した。投与対象は20～82歳 まで

の男性20例,女 性32例 であり,投 与量及び投与方法は

1日200mg分2が21例,400mg分2が31例 で あった。投

与期間は3～14日 間 であ り総投与量は0.6～5.6gで

Table 2 Criteria for clinical evaluation

あ った 。効 果 判 定 につ い て は おお むねTable 2に 示 す

基準 に したが って判 定 した。

II.結 果

1.抗 菌力

標 準 菌 株 に 対 す る 抗 菌 力 はS.aureus FDA209P

1.56μg/ml,S.aureus Terajima 1.56μg/ml,P.

mirabilis IFO3849 0.10μg/ml,E.coli NIHJ-JC 2

0.78μg/mlで あ っ た。ABPCと の比 較 で はS.aureus

FDA209P,S.aureus Terajima株 に 対 し て そ の

Table 3 Antibacterial spectra of R-3763, ABPC and OFLX

Inoculum size 106 cells/ml

MICは やや劣っているが,P.mirabilis IFO3849,E.

coli NIHJ-JC 2株 に対 してはかな り良好な成績 で

あった。OFLXと の比較ではP.mirabiliS IFO3849

株に対しては優れていたものの他の3株 はやや劣ってい

た。(Table 3)

耳鼻咽喉科領域感染症由来臨床分離株に対するMIC

の ピーク はS.aureus 24株 はgl.56μg/ml, P.aer-

Fig. 1 Sensitivity distribution of S.aureus (24 strains)

Fig. 2 Sensitivity distribution of P.mimbilis (23 strains)

Fig. 3 Sensitivity distribution of P.aeruginosa (11 strains)

uginosa 11株 は100μg/ml以 上,P.mirabilis 23株 は0.

78μg/mlに 位 置 して いた。ABPCと の比較ではS.

aureusお よ びP.mirabilisに お いてはほぼ同等,

OFLXと の比較では3菌 種ともやや劣っていた。(Fig.

1,2,3)

2.組 織移行

100mg投 与における口蓋扁桃,お よび上顎洞粘膜組織

への移行をTable 4に 示 した。150分 ～210分 後におい
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Table 4 Serum and tissue concentration of R-3763

(100mg p.o.fasting)

Table 5 Clinical effectiveness

て,扁 桃0.10～0.19μg/g血 清0.67～1.31μg/mlで

あった。上顎洞粘膜には0.28μg/g,血 清1.57μg/mlの

移行であった。

3.臨 床成績

臨床成績 をTable 5に 示 した。急性 中耳炎で は

100%,慢 性中耳炎急性増悪症では,72.2%,急 性副鼻

腔炎66.7%,耳 痴75%,急 性陰窩性扁桃炎に対 しては

100%と 高い有効率を得ている。総合臨床効果は,著 効

18例,有 効24例,や や有効2例,無 効8例 となり,有

効率は約80.8%で あった。

副作用は1例 に軟便を認めたが軽度であり処置なくし

て改善した。臨床検査異常は1例 も認めなかった。

III.考 按

CS-807は 第35回 日本化学療法学会総会新薬シンポジ

ウムにてその有効性が明 らかにされた薬剤である。今回

我々は本薬剤の耳鼻咽喉科領域感染症に対する検討を加

えることができたのでその結果を報告した次第である。

臨床分離株に対するMIC成 績 はS.aureusお よび

P.mirabilisと もに1.56μg/mlに ピークを持つ成績で

あった。この成績は既に当教室で測定した経口用エステ

ル型セフェム系抗生剤のT-25883)と 比 較 してS.aur-

eusで は2管 良好な成績であるが,P.mirabilisに つ

いては4管 低い成績であった。P.aeruginosaに つい

ては両剤ともMICが 高 く適応菌種でないことが確かめ
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られた。

扁桃組織移行についてはTable 4に 示 したごとく,

150～210分 において,血 清0,67～1.31μg/ml,扁 桃 組

織0,10～0.19μg/mlで あった。上顎洞粘膜移行では1

例 のみであるが150分 において,血 清1.57μg/ml,上 顎

洞粘膜0,28μg/gの 結果を得た。

扁桃組織移行濃度は臨床的にも充分治療効果が期待で

きる濃度が得 られていると思われる。上顎洞粘膜移行は

今回1例 のみの報告であり,明 確な結論は得られていな

いが,当 教室での他のセフェム経口剤の上顎洞粘膜移行

の経験から推測4)すると,扁 桃移行と同様に良好な成績

を示すと思われる。今後症例数を増やして十分な検討を

加える必要性があろう。

臨床総合試験成績をみると80.8%と 良好な成績であ

るが,や や有効および無効例を含めて10例 あった。そ

の症例について検討を加えてみると,検 出菌において

P.aeruginosaが 検出された症例が3例 あった。本剤は

P.aeruginoraに 対 する抗菌力は弱 く,本 剤の適応菌

種にP.aeruginosaは 含 まれていない。今回も,こ の

菌を完全に除外して投与できれば,さ らに良好な臨床効

果を期待できるものと考えられる。

今回の臨床検討はP.aeruginosaの 検出率の高い慢

性中耳炎はなるべく除外することとしたが,ど うしても

慢 性中耳炎の急性増悪の症例中にP.aeruginosaが 原

因となる症例が含まれてしまうため、若干有効率が下

がった と考 えられ た。従って検 出菌 としてPaer

uginosaを 予測しうる症例においては、本剤は投与され

るべきではなかろう。

また安全性においても52例 中1例 に軽度軟便を認め

ただけであり臨床検査値異常は1例 もなく,充 分臨床で

効果の期待できる薬剤 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

菌を選んで投与しなければならないと思われる。
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We evaluated the efficacy and usefulness of the new oral cephem CS-807 in otorhinolaryngological

infections, and obtained the following results:

1) Antibiotic potency against standard strains: MIC's against S. aureus FDA 209P, S. aureus Terajima, P.

mirabilis IF03849 and E. coil NIHJ-JC 2 were 1.56, 1.56, 0.10 and 0.78ƒÊg/ml, respectively. Peaks of MIC

against clinical isolates were found at 1.56ƒÊg/ml against 24 strains of S. aureus, greater than 100yeml

against 11 strains of P.aeruginosa and 0.78ƒÊg/ml against 23 strains of P.mirabilis.

2) Penetration into the faucial tonsil and mucosa of the maxillary sinus after oral administration at 100

mg during fasting was measured. The drug concentration in the faucial tonsil was 0.10-0.19pg/g after 150-210

min, and the serum concentration was 0.67-1.31gg/ml. Although penetration into the mucosa of the

maxillary sinus was determined only in one patient, after 150 min it was found to be 0.28ƒÊg/g, and 1.57ƒÊg/

ml in serum.

3) Overall clinical effects: excellent, good, slight and no effect were found in 18, 24, 2 and 8 patients,

showing an efficacy rate as high as b80.8%.

4) As to side-effects, one patient had loose stool. None of the patients showed abnormal laboratory

findings.


