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Sparfloxacinの 臨床検討
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新 しい 経 口用 ピ リ ドン カ ル ボ ン酸 系 抗 菌 剤 で あ るsparfloxacin(SPFX)を 急性 肺 炎2例,慢

性 気 管 支 炎2例,化 膿 性 扁 桃 炎3例,咽 頭 炎1例 の合 計8例 に,1日300mg(分2)を4日 か ら

14日 間 投 与 した 。 分 離 菌 はStaphylococcus aureus3株 お よ びStrrptococcus pneumoniae,

Streptococcus pyogenes,Streptococcus agalactiae,Branharnella catarrhalis,Haemophilus

influenzae,Klebsiella pneumoniae,Pseudomonas aeruginosaが そ れ ぞ れ1株 で あ った。

臨 床 効 果 は 著 効4例,有 効2例,無 効2例 で 有 効 率 は75.0%で あ っ た。 細 菌 学 的 効 果 は消 失2

例,減 少2例,菌 交 代1例,不 変1例 で あ り,投 与 後 出 現 菌 は急 性 肺 炎例 のcoagulase-negative

staphylococci1株 で あ った。

副作 用 と して は 工例 に肝 機 能 異常(GOT,GPT,A1-P,γ-GTPの 上 昇)が 見 られ た。
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Sparfloxacin(SPFX)は 大 日本製薬株式会社総合

研究所で開発された新しい経口用ピリドンカルボン酸系

抗菌剤であり,オ キソキノリン骨格の5位 にア ミノ基

を,6位 と8位 にフッ素を,7位 に3,5一 ジメチルピ

ペラジニル基を有する。本剤の作用形式は殺菌的であ

り,そ の抗菌力は既存のピリドンカルボン酸系薬剤の中

では最も強い部類に属 し,メ チシリン耐性黄色ブ ドウ球

菌を含むグラム陽性菌 緑膿菌,セ ラチアを含むグラム

陰性菌,ブ ドウ糖非発酵菌,嫌 気性菌,レ ジオネラ,結

核菌,な らびに非定型抗酸菌などに幅広く作用する。特

に,従 来この系統の薬剤には低感受性であった肺炎球

菌,ク ラミジアおよびマイコプラズマなどに対 しても強

い抗菌力を有 している1,2)。 健常人に本剤200mgを 経

口投与 したとき,最 高血中濃度は4時 間で約0.6μg/

mlに 達 し,そ の血中消失半減期は約16時 間である。

尿中には投与後72時 間以内で,未 変化体およびグルク

ロン酸抱合体を合わせて36～40%回 収 されるとされて

いる3)。

この様な特徴を持つSPFXの 呼吸器感染症に対する

臨床効果および安全性を検討した。

平成元年5月 から6月 末までの間に,弘 前大学第三内

科およびその関連病院を受診した呼吸器感染症8例 に本

剤を投与 した。その内訳は急性肺炎2例,慢 性気管支炎

2例,化 膿性扁桃炎3例,咽 頭炎1例 であった。性別は

男性4例,女 性4例 であり,年 齢は10代 が1例,20代

2例,30代1例,40代1例,70代1例,80代2例 で

あった。基礎疾患は肝結石,脳 梗塞 糖尿病がそれぞれ

1例 でパーキンソン症候群が2例 に見られた。これらの

対象に対 して,本 剤150mgを1日2回,4～14日 間

投与 した。

臨床効果は,扁 桃炎,咽 頭炎では発熱,咽 頭痛,扁 桃

の化膿巣などの自他覚症状,白 血球数,CRP,赤 沈 な

どの改善程度により,ま た慢性気管支炎では,発 熱,咳

徽,喀 疲量 とその性状,呼 吸困難,胸 痛,胸 部ラ音など

の自他覚症状,白 血球数,CRP,赤 沈 などの動きを指

標とし,著 効,有 効,や や有効,あ るいは無効と判定 し
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Table  1. Clinical effect of sparfloxacin to respiratory tract infection

た。肺炎については,上 記の気管支炎の自他覚症状と臨

床検査成績の他に胸部X線 所見の推移か ら,著 効,有

効,や や有効,あ るいは無効と判定 した。

各症例の概要をTable1に 示 した。その疾患別臨床

効果は急性肺炎では,著 効,有 効が各1例,慢 性気管支

炎では,有 効,無 効が各1例,扁 桃炎では,著 効2例,

無効1例,咽 頭炎では,著 効が1例 であった。全体で

は。著効4例,有 効2例,無 効2例 であり,有 効率は

75.0%で あった。また,起 炎菌と推定されたものは,急

性 肺 炎 で は1例 がKlebsiella pneumoniaeと

Staphylococcus aureusで あり,慢 性気管支炎では1例

がS. aureus,他 の1例 がS. aureusと Pseudomonas

aeruginosaで あった。扁桃炎では1例 が Streptococcus

Pneumoniae,1例 がBranhamella catarrhalis,他

の1例 がStreptococcus pyogenesと Haemophilus

influenzaeで あ り,咽 頭 炎で はStreptococcus agalactiae

で あ った 。 そ の細 菌 学 的 効 果 は7例 中2例 が 消失,1例

が 菌 交 代,2例 が 減 少,1例 が不 変,1例 が不 明で あ っ

た。 また これ ら起 炎菌 に 対 す る本剤 お よ び他 の ニ ュー キ

ノロ ン剤,メ チ シ リ ンのMICをTable 2に 示 した。 本

剤 のS. aureus. S. pyogenes, S.pneumoniae, S.

agalactiaeな ど グ ラ ム 陽 性 菌 に 対 すMICは 0.05～

12.5μg/mlで_B. catarrhalis, K. pneamoniae,

H. influenzae, P. aeruginosな ど グ ラ ム 陰性 菌 に対

す るMICは ≦0.013～0.39μg/mlで あ っ た。 一 方,

SPFX投 与 後 存 続 して い た の はS. aureus. S. pyogenes



VOL.39S-4 Sparfloxacinの 臨 床 検 討 745

Table 2. MICs of sparfloxacin, enoxacin, ofloxacin, ciprofloxacin and

methicillin against causative organisms

Table 3. MICs of sparfloxacin, enoxacin, ofloxacin, ciprofloxacin and

methicillin against isolates after treatment with sparfloxacin

であ り,交 代 菌 と してcoagulase-negativestaphylococci

(CNS)が 出 現 した 。 そ れ ら に 対 す る 本 剤 のMICは

Table3に 示 す よ う に0.39～12.5μg/mlで あ っ た。

本剤 の副 作 用 は 症 例8で 肝 機 能 異 常(GOT,GPT,

Al-P,γ-GTPの 上 昇)が 見 られ たが,こ の 症 例 は

基礎疾 患 と して 肝 結 石 を持 って お り,本 剤 に よ る もの か

は不 明で あ る。

Nakamuraらuの 報 告 によ る と,グ ラ ム陽 性 菌 で あ

るS.aureusやSpyogenes,S.pneumoniaeに 対 す

るSPFXのMICg。 値 は0.1お よ び0.78μg/mlで あ

り,グ ラ ム 陰 性 菌 のB.catarrhalis,H.influenzae,

K.pneumoniaeお よ びP.aeruginosaに 対 す る

MIC3。 値 は それ ぞ れ0.0125,0.0125,0.1,1.56μg/

mlで あ り,そ の 程 度 はofloxacin(OFLX),enoxa.

cin(ENX),norfloxacin(NFLX)に 比 べ 有 意 に 高

く,ciprofloxacin(CPFX)と 同 程 度 で あ る。 特 に マ

イ コ プ ラズ マ,ク ラ ミジア,肺 炎球 菌 に 対 す る抗 菌 力 は

CPFXに 優 っ て い る。 今 回 の我 々 の 症 例 に お け る 検 出

菌 に 対 す るMIC値 もほ とん ど この 報 告 と 同 程 度 で あ

り,S.aureus,Spyogenesに つ い て は 菌 が 残 存 した

が,近 年 呼 吸 器 感 染 症 に お い て 注 目 さ れ て い るH.

に つ い

て は 菌 の 消失 を見 た 。

症 例1か ら分 離 さ れ たS.aureusはMICが12、5

μg/mlとSPFX低 感 受 性 で あ った。 そ こ でS.aureus

に 対 す るmethicillin(DMPPC)のMIC値 を 検 討 し

て み る と,症 例7の 分 離 株 で は0.78μg/mlと 感 受 性 で

あ るの に対 し,症 例1,2か らの分 離 株 で は100μg/ml

以 上 と メ チ シ リン耐 性 株 で あ っ た。Kolimaら2)の 報 告

に よ る と,CPFX,OFLXお よ びNFLXに 低 感 受 性

influenzae, P. aeruginosa, K. pneurnoniae
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のメチシリン耐性S.aureusの 多 くがSPFX感 受性で

あるとされている。症例2のS.aureusは メチシリン

耐性株であるにもかかわらず.SPFXのMICは0,2

μg/mlと 低 く,こ の報告と同様の結果であった。しか

し投与後になると,投 与前からSPFXに も低感受性で

あった症例1に 加えて症例2のS.aureusもSPFX低

感受性になっており,こ の点一般にニューキノロンが若

干効 きに くい といわれているS.marcescensやP.

aeruginosaに 対 する抗菌力に加えて今後さらに改良が

期待されるところである.

今回我々は1日2回 投与で検肘して十分な効果が得ら

れているが,本 剤を経口投与した際の吸収は良好で,半

減期は16時 間と極めて長い1りことか ら1日1回 投与が

可能と考えられ,こ れは本剤の有用な特徴であると考え

られる。組織移行性についても極めて良好で,SPFX

投与1,2,4,6,8,24時 間後に採取された喀疲

中濃度は血中濃度を常に上回っているという報告もなさ

れており`),呼 吸器感染症において本剤が有効であると

考えられる。

今回の試験での副作用は,肝 結石を持つ1症 例におい

て肝機能異常が見られたが,本 剤との因果関係は不明で

あった。 しかし,他 のニューキノロン剤に見られるテオ

フィリン5}や フェンブフェン6)と の相互作用はほとんど

ないといわれており,安 全性の高い薬剤であると考えら

れる。

以上,SPFXは 呼吸器感染症に対して優れた臨床効

果を示し,有 用性の高い抗菌剤であると考えられる。
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Sparfloxacin (SPFX) is a new oral antimicrobial agent which is a pyridone carboxylic acid 

derivative developed by Dainippon Pharmaceutical Co., Ltd. SPFX was administered to 8 

patients with respiratory tract infections. The diagnoses were acute pneumonia in 2 patients, 

chronic bronchitis in 2, pyogenic tonsillitis in 3 and pharyngitis in 1 . The daily dose of SPFX 

was 300 mg, twice daily, and the duration ranged from 4 to 14 days. The clinical efficacies 

were excellent in 4 cases, good in 2 and poor in 2 , and the rate of clinical efficacy was 

75.0 %.

The isolates were 3 strains of Staphylococcus aureus and each 1 strain of Streptococcus 

pneumoniae, Streptococcus pyogenes, Streptococcus agalactiae, Branhamella catarrhalis, Haemophilus 
influenzae, Klebsiella pneurnoniae and Pseudomonas aeruginosa. The bacteriological responses 
were eradicated in 2 cases, decreased in 2, replaced in 1 and unchanged in 1. Coagulase— 
negative staphylococci appeared after treatment of acute pneumonia. 

As the side effect of SPFX, hepatic dysfunction occurred in 1 patient.


