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新 し く開 発 さ れ た ニ ュー キ ノロ ン系 抗 菌 薬temafloxacin (TMFX)の1臨 床 分 離 株 に 対 す る抗

菌力 をnorfloxacin (NFLX), ciprofloxacm (CPFX)と 比 較 し,ま た 内 科 領 域 感 染 症 に 対 す る臨

床 的有 用 性 につ い て 検 討 した 。

臨床分離のmethicillin-sensitive Staphylococcus aureus (MSSA) 10株 に対 して は 全 株0.8

μg/ml以 下 で 発 育 が 阻 止 さ れ他 の2剤 よ り優 れ て い た。 Methicillin-resistant S. aureus

(MRSA>10株 に対 して3剤 と も抗 菌力 は弱 か った。Escherichia coli  10株に対する抗菌力は

MICgoで0.39μ9/mlとCPFXと 同 等 でNFLXよ り優 れ て い た 。 Klebstiella Pneumoniae  10株 に

対す る抗菌 力はCPFXよ り劣 り,NFLXと ほぼ同等 だ った。Pseudomonas aeruginosa  20株 に

対す る抗菌力 はCPFX,NFLXよ りやや 劣 っていた。Acinetobac  ter calcoaceticus  9株 に対 して

は,CPFXに はやや劣 ってい たが,NFLXよ り優 れ た抗 菌力 を示 した。

臨床 的には,急 性 腸 炎2例,急 性 胃腸 炎1例,急 性 扁 桃腺 炎3例,急 性 気 管支 炎1例,肺

炎1例 の計8例 に本剤 を1回150～300mg,1日2回,4～9日 間投与 した。 臨床 成績 は著効3

例,有 効4例,や や 有効1例 で あ った。 細菌 学 的効果 は3例 で判定 し得 たが Campylobaeter の

1例 は除菌, Haemophilus influenzae が分離された症例では,本 菌は除菌されたがStreptoco-

ccus pneumoniae が菌交代 して検 出 された。MRSAの1例 は除菌 で きなか った。

副作用 は,1例 で一 過性 の軽度 のふ らつ きが 出現 したが,そ の 日の うちに消失 し薬 剤 は

継続投与可能で あ り,本 剤 との因果 関係 は否 定で きな い と思 われた。 臨床 検査 値の異常 変

動につ いて はGOT,GPTの 軽度 上昇 が1例 に認 め られた。
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Temafloxacin(TMFX)は 新 し く開発 され たニ ュー キ

ノロン系抗菌薬である。本剤 は,グ ラム陽性菌 ,グ ラ

ム陰性菌および嫌気性菌 な どに対 し幅広 い抗菌 スペ ク

トラムを示 し,特 にグラム陽性菌,嫌 気性 菌,ク ラ ミ

ジア,マ イコプラズマ な どに対 して強い抗 菌力 を示す

と報告 されている1)。

健常成人に本剤 を100mg～600mg単 回経 口投与 した

場合,その血 中濃度推移 は明 らか な用 量相 関性 を示 し,

血中半減期は約7時 間,尿 中排 泄率 は約70～80%で あ

ると報告 されている1}。今回我 々 は,当 院 にお け る各

種臨床分離株に対 する本剤 の抗 菌力 と,内 科 的感 染症

に対する臨床的有効性 と安全性 につ いて検討 した ので

報告する。5

1.感 受 性 試 験

1,方 法

当院中央検査部検査室 にて各種 臨床材 料 よ り分離 さ

れたmethicillin-sensitive Staphylococcus aureus (MSSA)

10株, methicillin-resistant S. aureus (MRSA)  10株,

Escherichia.coli  10株, Klebsiella pneumaniae  10株,

Pseudorhanas aeruginosa  20株, Acinetobacter calcoaceti-

cu39株 に対 す る 本 剤 の 感 受 性 を 日本 化 学 療 法 学 会 標

準 法2)に 準 じ て 施 行 し,norfloxacin (NFLX), ciproflo-

xacin(CPFX)の 感 受 性 と比 較 し た 。 培 地 はheartinfu-

sionagarを 使 用 し接 種 菌 量 は106CFU/mlで 行 っ た 。

2。 成 績(Table1)

MSSA10株 に 対 す る 本 剤 のMICは 全 て0.8μg/ml以 下

で あ り,他 の2剤 よ り優 れ て い た 。

MRSA10株 に 対 す る 本 剤 のMIC50,MICgoは 各 々

12.5μg/ml, 100μg/mlで,他 剤 で も同 じ結 果 で あ っ た 。

E.coli10株 に 対 し て は,MICgoO.39μg/mlでCPFX

と 同等 でNFLXよ り,3段 階 優 れ て い た 。

K. pneumoniae  10株 で は,MIC50,MICgoは 各 々0.39
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μg/ml,0.78μg/mlで,CPFXよ り劣 っ た が,NFLXと

同 等 で あ っ た 。

P. aeruginosa  20株 に対 す る抗 菌 力 は,MIC 50 1.56

μg/ml, MIC 90 25μg/mlとCPFXやNFLXよ り や や 劣 っ

て い た 。

A. calcoaceticus  9株 で はMIC50 0.2μg/ml, MICgo

1.56μg/mlとCPFXよ りMICgoに て や や劣 るが,NFLX

よ り優 れて いた。

II.臨 床 的 検 討

1.対 象及 び方法

1990年7月 か ら1991年2月 に当科外 来通院 または入

院 中 の,急 性 腸炎2例,急 性 胃腸 炎1例,急 性扁 桃 腺

炎3例,気 管 支 炎1例,肺 炎1例 の計8例(男 性5例,女

性3例,年 齢19～68歳,平 均35.9歳)を 対 象 と し,本

剤150～300mgを1日2回4～9日 間経 口投与 した(Table

2)。

臨床効 果 の判定 は,自 他覚 的 症状,胸 部X線 像,体

温,白 血 球数,CRP,赤 沈等 の 炎症所 見の改 善度 か ら

著効,有 効,や や有効,無 効 の4段 階 にて判定 した。

また,喀 痰,咽 頭ぬ ぐい液 お よび便 を材料 と し,細 菌

学 的検査 も行 った。

本剤 の安全性 を検討 す る 目的で,投 与 中の患者 の状

態お よび症状 を経過 を追 って観察 した。 また本剤投 与

に よる 臨 床 検 査 値 異 常 の 有 無 につ いて も検討 した

(Tabie3)。

2.成 績

臨床 的効果 をTable2に 示 した。 成績 は著効3例,有

効4例,や や有 効1例 であ った。

細 菌学的効 果 について は,起 炎菌 と考えられる細菌

が分離 されたのは3例 のみでCampylobacter は除菌,

MRSAは 不 変, Haemophilus influenzae は除菌 されたが,

Streptococcus pneumoniae に菌交代がみられた。

副作 用 と して は,症 例7で 本 剤投 与中,6日 目に一

過性 の軽度 のふ らつ きが 出現 したが その 日のうちに消

失 し薬 剤 は継 続投与 可能で あ った。

臨床 検 査値 の異常 変動 に 閲 して は,症 例1でGOT,

GPTの 一過性軽 度上昇 をみ とめた。

III.考 察

TMFXは,グ ラム陽性 菌,グ ラム陰性菌および嫌気

性 菌,さ らにマ イコプ ラズマ,ク ラ ミジア,抗 酸菌お

よび レジオネ ラにわた る幅広 い抗菌力 が期待 される新

しいニ ューキ ノロ ン系抗菌 薬で ある。今 回の検尉では,

NFLX,CPFXと の 比 較 で,当 院 新 鮮 臨床 分離株の

MSSA,MRSAに 対 して は,3剤 中最 も優 れた抗菌力を

示 し,一 方 E. coli, K. pneumoniae, A. calcoaceticus, P.

aeruginosa な どの グラム陰性桿 菌 に対 しては,CPFXに

Table 1. Antibacterial activity of temafloxacin against clinical isolates
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Table 2. Clinical summary of temafloxacin therapy

NF: normal flora NT: not tested

Table 3. Laboratory findings before and after administration of temafloxacin

B: before A: after
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比較 してや や劣 るが,緑 膿 菌 を除 けばNFLXと,同 等 か

やや優 れ る抗 菌力 を示 した。 この よ うに,本 剤 は幅広

い抗菌 スペ ク トラム を有 し,軽 ・中等度 の多 くの細 菌

感染症 に対 しで,臨 床 的有用性 が期待 で きると考 え ら

れ る。 今 回,内 科領域 感染症 に対 して本 剤 を投 与 し

た とこ ろ,起 炎 菌の 推定 され た3例 中2例 は除 菌 され

たが,そ の うち1例 は,S.pneumoniaeが 菌 交代 して検

出 され た。 しか し,臨 床 的 には改 善 して お り新 たな抗

菌薬 の投 与 は不要 で あ った。MRSAが 喀痰 よ り分 離 さ

れた肺 炎で は,除 菌 は されなか ったが,下 熱,白 血球

数な どの炎症所 見の改 善が み られ,臨 床 的 にはやや有

効 であ った。

ニ ューキ ノロ ン剤 と消 炎鎖 痛剤 の併用 に よる痙 攣,

頭痛 な どの 中枢神 経 系 の 副作 用 が近 年 注 目され て い

る3)。今 回の試験 にお いて は痙 雛,頭 痛 な どは認 め ら

れ なか った。 副作用 と しては軽度 で,一 過性 のふ らつ

きを1例 に認 めたが 継続 投与 中に消失 した。 また,臨

床検 査 の異常 変動 は,GOT,GPTの 軽度上昇を1例に

認 めた。

以 上 の結 果 よ り,TMFXは 各種 内科 領域感染症に対

して,有 効性 と安 全性 が期待で きる経 口抗菌薬である

と思 われ る。
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Basic and clinical studies on temafloxacin
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Bacteriological and clinical studies were krformed on temafloxacin (TMFX), a new quinolone

derivative, and the following results were obtained.

The antibacterial activity of TMFX was compared with that of norfloxacin (NFLX) and

ciprofloxacin (CPFX).

Minimal inhibitory concentrations of the agent against 10 clinical isolates each of methicillin-

sensitive Staphylococcus aureus (MSSA), methicillin-resistant S. aureus (MRSA), Escherichia coli,

Klebsiella pneumoniae, 20 clinical isolates of Pseudomonas aeruginosa and 9 clinical isolates of

Acinetobacter calcoaceticus were determined according to the standard procedure described by the

Japan Society of Chemotherapy.

The clinical isolates of MSSA were inhibited at TMFX concentrations of 0.8 pg/ml or less.

TMFX showed the highest activity against MSSA among these agents.

The antibacterial activity of TMFX against E. coli and A. calcoaceticus was superior to that of

NFLX, its antibacterial activity against K. pneumoniae was equal to that of NFLX, and its

antibacterial activity against P. aeruginosa was slightly inferior to that of NFLX.

The antibacterial activity of TMFX against E. coli, P. aeruginosa, and A. calcoaceticus was equal,

slightly inferior and inferior, respectively, to that of CPFX. The antibacterial activity of TMFX

against MRSA was almost the same as that of NFLX and CPFX.

TMFX was administered orally to 8 patients, 2 with acute enteritis, 1 with acute gastroenteritis,

3 with acute tonsillitis, 1 with acute pneumonia and 1 with acute bronchitis at a daily dose of 150

mg to 300 mg, 2 times a day for 4 to 9 days. The clinical effect was excellent in 3 cases, good in 4

cases and fair in 1 case.

In regard to the bacteriological effect after treatment, the causative organisms were eradicated

in 1 patient, replaced in 1 patient and persisted in 1 patient.

Adverse reactions consisted of transient dizziness in 1 patient, which disappeared in a day

without special treatment, and among the laboratory findings, of slight elevations in GOT and GPT

in 1 patient.

Based on the above results, TMFX is considered a useful drug for the treatment of infections in

the field of internal medicine.


