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Sparfloxacin (SPFX)の 抗 菌 スペ ク トル はnorfloxacin, ofloxacin, enoxacmわ よびciprofloxacin

に類 似 して,グ ラ ム陽 性 菌,陰 性 菌 に 広 く抗 菌 作 用 を 示 して,よ り強 い抗 菌 力 を 示 した。 臨 床 分離

のStaphylococcus aureus 20株 は,0.02～0.09μg/mlに 感 受 性 分 布 を 示 し た。Pseudomonas

aerusinosa 20株 は0.39～12.5μg/mlに 分 布 し,1.56μg/m1に5株,25.0%が あ って 分布 の 山

を示 した。

白 色 成 熟 家 兎 にSPFX 50mg/kg 1回 経 口 投 与 して,前 房 水 内 へ2時 間 後 に0.74μg/mlの

peak値 濃 度が 移 行 して み られ,こ の と きの 房 血 比 は22.4%で あ った。 眼 組 織 内 へ は2時 間値 で 外

眼部 に1.53～3.64μg/g,眼 内 部 に0.12～3.08μg/gor mlの 移 行 濃 度 が 認 め られ た 。

臨 床 治験 は,眼 瞼 炎(7),麦 粒 腫(14),瞼 板 腺 炎(6),眼 瞼 膿 瘍(2),慢 性 涙 嚢 炎(9),角 膜 浸 潤(2),角 膜

潰瘍(4),そ の 他(1)の 計45例 に,SPFX錠 を1回100～300mg,1日1～2回 経 口投 与 して,著 効

18,有 効18,や や有 効8,無 効1の 成 績 が 得 られ,有 効 率 は80.0%で あ った 。 副 作 用 は1例

(2.2%)に 発 疹 が み られ た 。 ま た,眼 瞼 炎03),麦 粒 腫03),慢 性 涙 嚢 炎03),角 膜 浸 潤(5)の 計14例

に,SPFX散 剤1回200mgを1日1回 投 与 して,著 効5,有 効7,や や有 効2で,有 効 率85.7

%の 結 果が 得 られ た。 副 作 用 は み られ なか った。
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Sparfloxacin (SPFX)は 大 日本製薬(株)総合研究所で

開発されたニューキノロン系合成抗菌剤である1)。 グラ

ム陽性菌をはじめ,グ ラム陰性菌,嫌 気性菌などに幅広

い抗菌スペクトルを有し,従 来のニューキノロン剤より

も強い抗菌力を示す2)。 経口投与により血中および各組

織に良好な移行を示 し,血 中消失半減期は約16時 間と

長いが,連 続投与時の蓄積性は認められないという特長

を有している3)。

本剤の眼感染症に対する臨床応用のために,基 礎的な

らびに臨床的検討を行って得られた成績について,以 下

に報告する。

1.実 験 方 法

1.抗 菌スペク トル

教室保存菌株を用いて,本 剤の抗菌力を日本化学療法

学会標準法によ りMICを 測定 した。接種菌量は,

Tryptosoy brothに 一夜培 養 の 菌 原 液 接種 で あ る。

2.臨 床 分離 菌 株 に 対す る感 受 性

眼 感 染症 患 者 よ り分 離 したStaphylococcus aureus 20

株,な らび にPseudomonas aeruglnosa 20株 に対 す

る本 剤 の抗 菌 力を,前 記 同様 に して測 定 した。

3.眼 内移 行

白 色 成 熟 家 兎(体 重2.5～3.0kg)を 用 い て,本 剤 の

眼 内 動 態 を検 討 した 。

SPFX純 末 を0.5%ト ラ ガ ン ト液で 懸 濁 液 を つ く り,

50mg/kg量 を ネ ラ トンカ テ ー テ ルを 用 い て 家 兎胃 腔 内

に 投 与 した。 投 与 後 経 時的 に前 房 水 お よ び血 液 を 採 取 し

て,前 房 水お よび 血 清 内移 行濃 度 を測 定 した。 また,前

房 水 内 濃 度 のpeak時 に眼 球 を 摘 出 して,眼 組 織 内 濃 度

を 測定 した。

濃度 測 定 は,Escherichia coll Kp株 を 検 定 菌 と し,

ハ ー トイ ン フ ユ ー ジ ョン寒 天 平 板 を 用 い る ア ガ ー ウ ェ ル
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Table 1, Antimicrobialspectrum

108CFU/ml

Table 2.Susceptibility distribution of S. aureus

(20 strains)

108CFU/ml, ()%

法 に よ り施 行 した 。 検 体 の 希 釈 お よ びstandard curve

には1/15Mリ ン酸 緩衝 液(pH7.0)を 用 い た。

4.臨 床 治験

SPFX錠 お よ び散 剤 を投 与 して臨 床 治験 を行 った 。

SPFX錠 の症 例 は,眼 瞼 炎(7),麦 粒 腫(14),瞼 板 腺 炎

(6),眼 瞼膿 瘍(2),慢 性 涙 嚢 炎(9),角 膜 浸 潤(2),角 膜 潰 瘍

(4),そ の他(1)の 計45例 で あ る。 これ らの 症 例 に 本 剤1

回100～300mg,1日1～2回 食後 に 経 口投 与 した 。

SPFX散 剤 は眼 瞼 炎(3),麦 粒 腫(3),慢 性 涙 嚢 炎(3),

角膜 浸 潤(5)の 計14例 に,1回200mgを1日1回 経 口

投与 した。

それ ぞ れ に 臨床 効 果 と安 全性 につ き検 討 した。

効 果 判 定 は主 治 医 に よ り,眼 感 染 症 学 会制 定 の 判 定基

準4)を 参 照 して,著 効,有 効,や や 有 効,無 効,不 明 で

判 定 した 。

II.実 験 成 績

1.抗 菌 ス ペ ク トル

Table 1に 示 す よ う にSPFXのMICはHaemophilus

aegyptius (4) 0.39～0.78μg/ml. Moraxella lacunata

(7) ≦0.2μg/ml, Streptococcus Pneumoniae (8) 0.39

～0 .78μg/ml, Corynebacterium diphtheruae (4) ≦

0.2μg/ml, Neisseria sonorrhoeae (1) <0.2μgが

ml, Streptococcus haemolyticus (2) 0 .2, 0.78μg/

ml, Streptococcus virldans (2) 0.2, 0.39μg/ml, S

aureus (4) <0.2μg/ml, P. aeruslnosa (2) 0.39,

3.13μg/ml, S. aureus 209P (1) <0 .2μg/mlで あ っ

た 。 本 剤 は 併 記 のnorfloxacin (NFLX)5), ofloxacin

(OFLX)6), enoxacin (ENX)7)お よ びciprofloxacin

(CPFX)8)に 類 似 し て,グ ラ ム 陽 性,陰 性 菌 に わ た り

広 い 抗 菌 ス ペ ク トル を 示 し た 。 抗 菌 力 は 大 部 分 の 菌 種

で,本 剤 が よ り優 れ て い た 。

2.臨 床 分 離 菌 株 の 薬 剤 に 対 す る 感 受 性
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Table 3. Susceptibility distribution of P. aeruginosa 

(20 strains)

108CFU/ml, ()%

Fig. 1. Aqueous humor and serum concentrations 

of sparfloxaein

1) S. aureus (Table 2)

全株 がSPFXの0.2μg/ml以 下(0.02～0.09μg/

ml)に 分布 を示 した。NFLX, OFLX, ENX, CPFXに

比 べて最 も強 い抗 菌 力 を示 した。

2) P. aerusinosa (Table 3)

SPFXの0.39～12.5μg/mlに 分 布 して,1.56μg/

mlに 分布 の 山 が あ り,5株,25.0%が これ を 占 め た。

CPFXよ りや や弱 く,NFLX, OFLX, ENXよ り優

れた抗菌 力 を示 した。

3.眼 内移 行

成績 は すべ て2～3眼 の 平均 値 で 表 した。

1)前 房 水 内濃 度(Fig. 1)

Fig. 2. Mean ocular tissue concentrations of 

sparfloxacin

前 房 水 内 へ の 移 行 濃 度 は,投 与 後2時 間 で0.74μg/

mlとpeak値 に達 し,以 後4時 間0.57μg/ml,8時

間0.23μg/ml,12時 間0.16μg/mlと 漸 減 し,24時

間 後 もな お0.15μg/mlの 移 行 濃 度 を証 明 した。 同 時 に

測 定 した 血 清 濃 度 は,1時 間 がpeakで4.05μg/mlを

示 し,24時 間 後 は0.36μg/mlで あ った 。 前 房 水 内 濃

度/血 清 内濃度(房 血 比)は2時 間値 で22.4%で あ った。

2)眼 組 織 内濃 度(Fig. 2)

投与 後2時 間 に 測 定 した眼 組 織 内 濃 度 は,外 眼 部 組 織

に は1.53～3.64μg/gで,眼 瞼>球 結 膜>強 膜>外 眼

筋>角 膜 の順 で あ った 。 眼 球 内部 組 織 で は0.12～3.08

μg/gor mlが 認 め られ,虹 彩毛 様 体>視 神 経>硝 子 体
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Table 4-1. Clinical results of sparfloxacin (tablet)

OD: Oculus dexter OS: Oculus sinister

>前 房 水>網 脈 絡 膜>レ ンズ の 順 で あ った。 血清 濃 度 は

3.49μg/mlで あ った 。

4.臨 床 成 績

1)SPFX錠 剤

成 績 をTable 4に 示 した。

症 例1～7は 眼 瞼 炎 でS. aureus, Staphylococcus

epidermidis, Moraxella sp.な ど が検 出 され た 。1例

に1日200mg 1回,他 は す べ て100mg×2回7日 間

投 与 して,5例 に著 効,1例 に有 効,1例 無効 の結 果 が

得 られ た 。

症 例8～21は 麦粒 腫 であ る。S. aureus, S. epldermidis

が 大 部 分 で,そ の 他Moraxella sp., Pseudomonas

cepada, Xanthomonas maltophiliaな ど ブ ドウ糖非

発 酵 グ ラ ム陰性 桿 菌(非 発 酵 菌)が 検 出 され た。1例 は

1日300mg 1回,6例 に は150mg×2回,7例 には

100mg×2回,3～14日 間投 与 して,著 効3例,有 効

9例,や や 有 効2例 の成 績 で あ った 。

症 例22～27は 瞼 板 腺 炎 で,S. epidermidis,
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Table 4-2. Clinical results of sparfloxacin (tablet)

Propionibacterium acnesな ど が 検 出 され た。1例 の み

1日200mg 1回,他 は100mg×2回,6～14日 間 投

与 して2例 著効,3例 有 効,1例 や や有 効 で あ った。

症例28,29は 眼 瞼 膿 瘍 で,眼 痛 を 伴 い眼 瞼 の 発 赤,

腫脹 が強 く,S. aureus, S. epidermidis, Streptoco-

ccus sansuisが 検 出 され た。1日150mg×2回,7

日間投与 して,1例 には 著 効,1例 に は有 効 に 作 用 して

い る。 尚,2例 と も検 出 さ れ たS. aureusは メ チ シ リ

ン耐性 黄色 ブ ドウ球 菌(MRSA)で あ った。

症 例30～38は 慢性 涙 嚢 炎 で,眼 脂,流 涙 を 伴 い 涙 嚢

部か ら膿性 分 泌物 の 逆 流が 認 め られ た。 生 食 水 に よ り涙

嚢洗 灘を 行 い,分 泌 物 の 培 養 でSepidermidis,非 発

酵菌が 検 出 さ れ た。 症 例34に は1日200mg 1回 を6

日間投与 したが,膿 性 分泌 物 に減 少 が 見 られ ず,7日 目

か ら1日300mg1回 に増 量 して7日 間 投 与,全13日

間 に3.3gを 使 用 した が,症 状 の 軽 快 を み ず.や や 有効

の 判 定 で あ った 。 そ の 他 の 症 例 で は,1日100mg×

2,150mg×2,200mg×1回7日 間投 与 で 口2例 で

は 膿性 分 泌物 は消 失 して著 効.3例 で は有 効,3例 で や

や有 効 の結 果で あ った。

症 例39,40は 角 膜 浸 潤 で.Corynebacterium sp.,

S. epidermidisが そ れ ぞ れ 検 出 され た。 眼 痛,異 物 感

と,軽 度 の 毛 様 充血 を伴 い,角 膜 表層 に混 濁 を 認 め た。

1日150mg×2回 投 与 で,1例 は7日 間 で 著 効,他 は

14日 間 で や や 有効 の 成 績 が 得 られ た。

症 例41～44は 角 膜 潰 瘍 で あ る。 眼 痛,流 涙,眼 脂 分

泌 と中 等 度 の 毛様 充血 を 伴 って,角 膜 に潰 瘍 を 認 め た。

潰 瘍 部 の 擦 過 物 か らS. epldermidis, corynebacterium
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Table 5. Clinical effects of spa.rfloxacin (tablet)

Table 6. Relation between daily dose and clinical effects (tablet)

sp., Moraxella sp.が 検 出 され た。1% atropine点 眼

して 本 剤 を1日150mg×2回,4～7日 間投 与 して,

3例 に 著効,1例 に 有 効で あ った 。

症 例45は 球 結 膜 下 の 小 膿 瘍 で,Corynebacterium

sp.が 証 明 され た 。1日150mg×2回,7日 間 使 用 し

て 膿瘍 は速 や か に 消 退 して 著 効 を 示 した。

副 作 用 と して1例(症 例16)に 投 与3日 目,前 額 部

に痙 痒 感 を伴 う発疹 が生 じ,5日 間投 与 で 中 止 した。 発

疹 は と くに処 置 す る こと な く消 退 した 。 本剤 と多分関 係

あ り と考 え られ た 。

以 上,全45症 例 の 結 果 を 一 括 表 示 す る と,Table 5

の よ うで あ る。 著 効18,有 効18,や や 有 効8,無 効1

で,著 効,有 効 併 せ て36例 と な り,有 効 率80.0%で

あ った 。

次 に1日 投 与 量 別 臨 床 効 果 をTable 6に 示 した。1

日200mg量 で1回 投 与 と2回 分 与 で はそ れ ぞ れ66.7
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Table 7. Bacteriological response to sparfloxacin (tablet)

%, 80.0%で 分2投 与 例 で 有効 率 が 高 い。1日300mg

量で も1回 投 与 よ り分2投 与 例 で よ り 高 い 有 効 率 で あ

る。全体 的 に1日200mgよ り300mg投 与 例 で 有 効 率

が高 い。

分離 細 菌 学 的 効 果 は,Table 7の よ う で あ る。S.

epidermidis 23株 で は87.0%, S. aureus 5株 で80.0

%,corynebacterium sp. 5株 で60.0%の 消 失 率 で

あ った。 他 の グ ラム 陽性 球 菌 は100%消 失 し,全 体 と し

て84.6%の 消 失 率 で あ っ た。 尚,MRSAの2株 は1株

が消 失,1株 が 不 変 で あ っ た 。 グ ラ ム 陰 性 桿 菌 で は

ハ40raxella sp. 7株 が71 .4%で,全 体 と して78.9%の

消失 率で あ った。

2)SPFX散 剤

成績 はTable 8に 示 した よ うで あ る。

症例1～3は 眼 瞼 炎で,S. aureus, S. epidermidis,

Pseudomonas fluorescensが それ ぞ れ 検 出 され た。 本

剤200mg散 剤 を1日1回,7日 間 投 与 に よ り1例 に著

効,2例 に有 効 に 作 用 した。

症 例4～6は 麦 粒腫 で 眼 痛 と眼瞼 の 発 赤,腫 脹 を認 め

た。S. epidermidis, Staphylococcus capitisな ど が

分離 され,1日200斑91回,7日 間 投 与 で2例 に 有

効,他 の1例 に や や有 効 の結 果が 得 られ た。

症例7～9は 慢 性 涙 嚢 炎 で,涙 嚢 部 よ り膿 性 分 泌 物 の

逆 流 を 認 め た。 生 食 水 に よ り涙 嚢 洗 瀞 した 分 泌 物 か ら

Streptococcus intermedius, Pcepacia. Moraxelia sp.

が 分 離 され た。1日200mg1回7日 間 の 投 与 で2例 は

逆 流 液 は 水様 透 明 とな り,有 効 で あ った が,他 の1例 は

やや 有 効 で あ っ た。

症 例10～14の 角 膜 浸 潤 で は,S. epidiermidis, S.

sansuis, Acinetobacter anitratus, Flabobacterium

meningosepticum, P. acnesな ど が 分 離 され た。1

日200mg 1回7日 間 投 与 で,全 例 に,角 膜所 見 の 改 善

が 見 られ て有 効 以 上 に作 用 した。

副 作 用 は1例 に も認 め られ なか った。

以 上,全14症 例 の結 果 を ま とめ た もの が,Table 9

で あ る。 著効5,有 効7,や や 有 効2の 成 績 で,有 効 率

は85.7%で あ った 。

分 離 菌 別 細 菌 学 的 効 果 で は,S. epidermidis, S.

aureusを は じあ とす る グ ラ ム 陽性 菌 は 全 株 が 消 失,グ

ラム 陰 性 桿 菌 で は85.7%の 菌 消 失 率 で あ っ た。 全体 で

は88.2%の 菌 消 失率 が 得 られ た(Table 10)。

III.考 察

以 上,SPFXの 眼 科 臨 床 の た め に 行 っ た基 礎 的,臨

床 的 検 討 成 績 を,従 来 のニ ュ ーキ ノ ロ ン剤 と比 較 して み

た い。
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Table 8. Clinical results of sparfloxacin (powder)

Table 9. Clinical effects of sparfloxacin (powder)

抗菌作用に関しては,本 剤はグラム陽性菌,陰 性菌に

広い抗菌スペクトルを示 したことは,従 来のこの種薬剤

と同様であった。個々の菌種に対する抗菌力は,大 部分

がNFLX,OFLX,ENX,CPFXに 比 べて最も強く,

臨床 分 離 のS.aureusで は 全 株 ≦0.2μg/mlに 感 受姓

分 布 して 優 れ た 抗 菌 作 用 を 示 し た。P.aeruginosaで

はCPFXに や や 劣 るが,NFLX,OFLX,ENXよ り

優 れ た抗 菌 力 を 示 した。
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Table 10. Bacteriological response to sparfloxiicin (powder)

第38回 日本 化学 療 法 学 会 西 日本 支部 総 会 に お け る新

薬 シ ンポ ジ ウム9)の 全 国 集 計 に よれ ば,臨 床 分 離 のS.

aureus622株 はSPFXの ≦0.025～50μg/mlに 感 受

性分 布 を 示 し.0.05μg/mlに 分 布 の 山 が あ っ て593

株,95.3%が0.2μg/ml以 下 の 感 受 性 を 示 した。 そ し

てNFLX,OFLX,ENX,CPFXよ り3～5段 階 低 い

MIC域 に 分布 して,最 も優 れ た抗 菌 力 を 示 して お り,

私 ど もの 成績 も これ に類 似 して い た。 同 様 全 国 集計9)に

よ りP.aeruginosa620株 で は ≦0.025～>100μg/ml

に広 く分布 して,1 .56μg/mlに 分布 の山 があ り,CPFX

よりはや や 低感 受 性 でNFLX,OFLX,ENXと ほぼ 同

様の感受 性 を 示 した。 私 ど もの 検 討 で も類 似 の結 果 が 得

られ た。

本剤の血中ならびに各組織の移行が良好であることが

知られているの。

私どもが家兎眼を用いて眼内移行の動態について検討

したところによれば,50mg/kg経 口投与して前房水内

へ2時 間後0 .74μg/mlのpeak値 が得られて,24時 間

後も0.15μg/mlの 移行濃度が認められた。Peak時 の

房血比は22.4%で あ った。私 どもがすでに報告 した

CPFXの 成績8)で は,同 様50mg/kg経 口投与 して1

時間後に0.26μg/mlの 前房水内peak値 が得られて房

血比は23.6%で あった。以後は速やかに減少 して6時

間後には0.05μg/mlで あ った。SPFXの 前房水内移

行濃度のpeak時 はCPFXに お くれるが,濃 度は約3

倍高値を示 した。さらにSPFXで より長時間の濃度持

続がみられた。Peak時 の房血比は類似するものであっ

た。

眼 組 織 内 濃 度 で は 投 与2時 間 値 で 外 眼 部 組 織 に1.53

～3 .64μg/g,眼 球 内 部 に は0.12～3.08μg/gormlの

移 行 濃度 が 認 め られ た。

以 上 のSPFXの 眼 内 移 行 濃 度 を 抗 菌 作 用 の 面か らみ

て み た い。

先に述べた臨床分離S.aureusは 全株が≦0.2μg/

mlに 分布 していたので,前 房水内濃度は8時 間までS.

aureusに 有効濃度が持続することになり,2時 間後の

眼組織内儂度では全組織にS.aureusに 有 効濃度が認

められたことになる。P.aerugunosaのMIC80は3.13

μg/mlで あ るから,前 房水内濃度では十分な有効濃度

が得られなかったが,眼 組織の中では有効濃度の移行を

示す組織がみられた。

以上の結果から,SPFXの 眼 内移行が良好で,か つ

有効濃度が長時間持続することが知られた。

臨床的にはSPFXの 錠剤および散剤の2剤 型につい

て検討した。

錠 剤 の 症 例 で は,S.aureus,S.epidermidisな どの

グ ラ ム 陽 性 菌,Moraxellasp.を は じ め と す る グ ラ ム

陰 性 桿 菌 お よ びP.acnesな ど嫌 気 性 菌 が 分 離 され た 眼

瞼 炎,麦 粒 腫,瞼 板 腺 炎,眼 瞼 膿 瘍,慢 性 涙嚢 炎,角 膜

浸 潤,角 膜 潰瘍 の 各 症 例 に つ いて 検 討 され た。1回100

～300mg1日1～2回 経 口 投 与 して,全45例 中 著 効

18,有 効18,や や 有 効8,無 効1の 結 果 が 得 られ た。

有 効 率 は80.0%で あ った。 投 与 法 別 に み る と,1日200

mg,300mgと も1回 投 与 よ り2回 分 与 の 症 例 で 有 効
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率が高い結果が得 られた。

全国集計9)の 眼感染症症例は133例 で,著 効44,有

効72,や や有効16,無 効1で,87,2%の 有効率であっ

た。投与法別の有効率では,1日200mg1回 投 与で

71,4%,分2投 与で91,2%,1日300mg1回 で88,0%,

分2投 与で88,9%の 成績であった。私どもの症例では

1日1回 投与症例が少ないため,分2投 与例とを比較す

ることは妥当ではないが,全 国集計で も1回 投与,分2

投 与 の い ずれ が よ り適 正 で あ るか は 断 定 し難 い。 しか

し,症 例 に よ って は1日1回 投 与 で 有 効 で あ る こ とは事

実 で あ り,本 剤 の 血 中 濃 度 の 半 減 期 の 長 い こ と(約16

時 間},眼 内 動 態 で 前 房 水 内で の有 効濃 度 の持 続 が 長 い

こ と と考 え 併 せて,今 後 の検 討 に 待 ちた い。

散 剤 の症 例 は,Saureus,S,epidermidis,Moraxella

sp.,P.acnesな ど に よ る眼 瞼 炎,麦 粒 腫,慢 性 涙 嚢

炎,角 膜 浸 潤 の 計14例 に,200mgを1日1回 投 与 し

て,85.7%の 有 効 率が 得 られ た 。

副 作 用 は 錠 剤 の 症 例 で1例{2.2%)に 発 疹 が み ら

れ,投 薬 中止 によ り消退 して い る。

全 国 集 計9)で は 全2754症 例 で133例,4.83%に 副 作

用 が み られ,消 化 器症 状(1.96%)が 最 も多 く,ア レル

ギ ー症状(1.60%),神 経 症 状(0.62%)な ど で あ うた 。

神 経 症状 で は,め まい,頭 痛,不 眠,ふ らつ き な どが み

られ て い る。

ーユーキノロン剤の中枢神経系に対する副作用には十

分に注意 し,と くに消炎鎮痛剤との併用による発現率の

高いことに注意すべきである。

以上,SPFXの 眼科的応用のために行った基礎的,

臨床的検討の成績から,本 剤は眼感染症に投与 して有用

性の高い経口抗菌剤であると考えられた。
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Sparfloxacin (SPFX) has a broad spectrum of antimicrobial activity against Gram—positive 

and negative bacteria similar to norfloxacin, ofloxacin, enoxacin and ciprofloxacin, but was found 

to exhibit stronger activity than the other quinolones. 

The sensitivity distribution for 20 clinically isolated strains of Staphylococcus aureus ranged from 

0.02 to 0. 09 ƒÊg/ ml, and that for 20 isolates of Pseudomonas aeruginosa ranged from 0. 39 to 12. 5 

ƒÊg/ml, in which the 5 isolates (25%) presented the distribution peak values of 1. 56 ƒÊg/ml.

When SPFX was orally administered once to white adult rabbits at the dose of 50 mg/kg, the 

peak value in the aqueous humor was 0. 74 ƒÊg/ml at 2 hours and the aqueous humor / serum 

concentration ratio was 0. 224. The ocular tissue concentration at 2 hours ranged from 1. 53 to 

3.64 ƒÊg/g in the extraocular tissues, and 0. 12 to 3. 08 ƒÊg/g (or per ml) in inner ocular tissues. 

A clinical trial was conducted in a total of 45 patients with blepharitis (7), hordeolum (14), mei-

bomianitis (6), lid abscess (2), chronic dacryocystitis (9), corneal infiltration (2), corneal ulcer (4) 

and conjunctival abscess (1).

Their clinical response in a dosage regimen using SPFX tablets of 100 to 300 mg once or twice 
daily, was excellent in 18 cases, good in 18, fair in 8 and poor in 1, the efficacy rate being 80. 0 

%. The side effect of a rash was observed in one case (2.2% ). When SPFX in a powder form 
was administered 1200 mg) once to a total of 14 patients: 3 cases with blepharitis, 3 with external 
hordeolum, 3 with chronic dacryocystitis, 5 with corneal infiltration. 

The clinical response was excellent in 5, good in 7 and fair in 2 cases; the efficacy rate being 
85. 7% without side effects.


