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Temafloxacinに 関 す る基礎 的 ・臨 床 的検 討

米津精文 ・山中吉隆 ・安永幸二郎

関西医科大学第一内科*

新 し く開 発 さ れ た ニ ュー キ ノ ロ ン系 合 成 抗 菌 剤 で あ るtemafloxacin (TMFX)に つ き 基 礎

的 ・臨 床 的検 討 を行 っ た。

1)臨 床 分 離 の 諸 種 保 存 菌 株 に対 す る 本 剤 のMICを 測 定 し,ofloxacin (OFLX), ciprofloxacin

(CPFX), tosunoxacin (TFLX)の そ れ と 比 較 検 討 し た 。 そ の 結 果 , methicillin-suscentible

Staphylococcus aureus,  methicillin-resistant S . aureus に 対 す るMIC50,MIC90は 何 れ もOFLX,

CPFXよ り優れ ていたが,TFLXよ り劣っていた。 Escherichia coli, Klebsiella pneumoniae,

Providencia rettgeri, Serratia marcescens, Pseudomonas aeruginosa に対 しては,そ れぞれ

OFLXと 同 等であるが,他 の2剤 より劣 っていた。Proteus mirabilis, Morganella morganii

に対 しては最 も劣 っていた。

2)呼吸器感染症32例,尿 路感染症5例,感 染性腸炎1例 ,皮 膚感染症1例 の計39例 に,本

剤を1日150～300mg,4～14日 間投与 した。効果判定可能対象38例 の中,3例 に著効,

31例 に有効,3例 にやや有効,1例 に無効の成績 を得た。

3)副作用は39例 の中に下痢1例,発 熱1例 の計2例 を認めた。臨床検査値異常 は評価可能対

象30例 の中,好 酸球増多 と胆道系酵素値の上昇 を各々2例 認めた。
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Temanoxacin (TMFX)は 米 国アボ ット社で新 しく合

成開発されたアリルフロロキノロン誘導体で,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

い抗菌力を有 し,特 にグラム陽性菌 ・嫌気性菌に対す

る抗菌力は強 く,さ らにマ イコプラズマ ・クラミジ

ア・抗酸菌 ・レジオネラなどに対 して も非常に強い抗

菌力を示すといわれている1)。

今回,わ れわれはTMFXに つ き基礎的 ・臨床的検討

を行い,その有用性 につき検討を行 ったので報告する
。

教室保存の標準菌株に対するTMFXな らびに対照薬

剤の最小発育阻止濃度(MIC)2)をTable1に 示 した。本

剤は,対 照のピリドンカル ボン酸系3薬 剤 [ofloxacin

(OFLX), ciprofloxacin (CPFX) , tosufloxacin (TFLX)]の

MICと 比較 して, Staphylococcus aureusに 対 しては

TFLXよ り劣るが,OFLX・CPFXよ り優れていた。グ

ラム陰性菌 に対 しては
, Proteus mirabilis, Proteus

vulgaris, Serratia marcescens や Pseudomonas aeruginosa

におい て はCPFXよ り劣 っ て い た が
,お お む ねOFLX

と同等 のMICで あ った 。

諸 種 の 臨 床 材 料 よ り分 離 さ れ たmethicillin-suscep-

tible S.aums (MSSA)29株
, methicillin-resistant S.

aureus (MRSA)49株
, Escherichia coli53株, Klebsiella

pneumoniae 43株, P.mirabilis 57株, P.vulgaris 7株,

mrganella morganii 26株, Proviaencia rettgeri 16株 ,

S.marcescens 53株, Pseudomonas aeruginosa 50株 を用

い て,TMFXお よ び対 照 薬 剤 のMICの 分 布 , MIC50,

MIC90をTable2に 示 した 。

MSSA, MRSAに 対 す る 本 剤 のMICは, TFLXよ り

ほ ぼ1管 劣 る が,OFLX・CPFXよ りほ ぼ1管 優 れ て い

た 。E.coli, P.rettgeri, S.marcescens, P.aeruginosaに

対 す る 本 剤 のMICはOFLXと 同 等 で,CPFX・TFLXよ

りほ ぼ2管 劣 っ て い た 。K.pneumoniaeに 対 し て は,

OFLXと 同 等 で,CPFX・TFLXよ り ほ ぼ1管 劣 っ て い

た 。P.mirabilis, M.morganiiに 対 す る 本 剤 のMICは

CPFXよ り3～4管,OFLX・TFLXよ りほ ぼ1～2管 劣

って い た 。

1990年5月 よ り1991年3月 まで の 間 に,当 科 外 来 受

診 お よ び 入 院 した39例 を対 象 と して 臨 床 評 価 を 行 っ

た 。 対 象 の 性 別 は,男 性9例,女 性30例 で,年 齢 分 布

は18歳 ～87歳 に 及 び,平 均 年 齢 は54歳 で あ っ た 。 疾

患 の 内 訳 は,呼 吸 器 感 染 症32例(急 性 扁 桃 炎2例,急

性 気 管 支 炎4例,慢 性 気 管 支 炎 急 性 増 悪5例,気 管 支

拡 張 症+感 染7例,び まん 性 汎 細 気 管 支 炎1例,気 管

支 喘 息 二 次 感 染2例,肺 癌 二 次 感 染3例,塵 肺 二 次 感
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染1例,急 性肺炎3例,肺 化膿症1例,マ イコプラズマ

肺炎2例,肺 結核1例),尿 路感染症5例(膀 胱 炎3例,急

性腎盂腎炎1例,急 性前立腺炎1例),感 染 性腸炎1例,

皮膚感染症1例 であった。

投与方法は,1回150mgを1日1回 食後投与 した1例

を除いて,す べて1日2回 食後 に内服 にて投与 した。

投与期間は4-14日 川である。効果判定は自他覚的所

見ならびに検査成績の改善の度合いにより,著 効,有

効,や や有効,無 効の4段 階に分けて判定 した。

さらに,自 他覚的副作用の有無 を観察するとともに,

本剤の投与前後に末梢血液像,血 液生化学的検査等を

行い,本 剤の投与によると思われる異常の有無を検討

した。

臨床効果判定対象は,不 能であった感染性腸炎1例

を除 く38例 であった。各症例 の成績はTable 3-1, 3-2

に示 した如 くで,そ の38例 の 中,著 効3例,有 効31例,

やや有効3例,無 効1例 の成績 を得た。無効1例 は喉頭

癌肺転移に併発 した肺化膿症の例であった。

疾患群別の臨床効果ならびに有効率は,Table 4に

示 した如 く,呼 吸器感染症では32例 中,著 効2例,有

効27例,や や有効2例,無 効1例 で,有 効率90.6%で

あ った。尿路感染症では,5例 中,著 効1例,有 効3例,

や や有効1例 で,有 効率80%で あ った。皮膚感染症1

例 は有効であった。

細 菌学的効果では,38例 中,投 与前に検出し得た

推定起 炎菌は17例 よ り得 た18株 であったが,菌 の消

長 が確 認 し得た13株 での消 失率は92,3%で あ った

(Table 5)。

自他覚的副作用の有無は全例で検討可能で,臨 床検

査値の変動の判定 可能症例は39例 中30例(Table 6-1,

6-2)で あ ったが,副 作用は下痢,発 熱を各々1例 ,臨

床検査値異常は好酸球増多 と胆道系酵素値の上昇を

各々2例 に認めた。本剤は米国アボ ット社で新しく合

成 されたアリルフロロキノロン誘導体で,幅 広い抗菌

スペク トルと良好な吸収お よび組織移行性,約7時 間

と長い血中濃度半滅期などを特徴としている。

本 剤の抗 菌力 を検討 す るため,OFLX, CPFX,

TFLXを 対照薬 として,教 室保存の各種臨床分離株に

対するMICを 測定 した。その結果,本 剤はいずれの

菌種 に対 して も良好なMICを 示 したが,中 でも近年

臨床的に問題 となっているMRSAに 対 しては,TFLX

よ りやや劣るもののOFLX,CPFXを 上 まわる抗菌力

を示 し,そ の他の菌種に対 して も,臨 床の場で繁用さ

れているOFLXと ほぼ同等の成績を得た。 さらに今回

われわれは検討 しなか ったが,Streptocmus pneumo-

niae, Haemophilus influenzae, Moraxelta catarrhalis など,

呼吸器感染症の重要な起炎菌種に対して既存の同系薬

剤を上まわる抗菌力を示すことが報告されており,ま

Table 1. MICs of temafloxacin against standard strains

106 cells/ml



VOL.41 S-5
Temafloxacinに 関 す る 基 礎 的 ・臨 床 的 検 討

801

た本剤の喀痰中への移行 は血漿中濃度 との比が約1と

良好であることか ら1),呼 吸 器感染症に対する本剤の

有用性が期待された。実際,我 々が行 った臨床的検討

においても,呼 吸器感染症32例 中.著 効2例,有 効27

例,や や有効2例,無 効1例 で有効卒90.6%と 優 れた成

績であ り,基礎的検討の結果を裏付けるものであった。

また尿路感染症,皮 膚感染症など,そ の他の感染症に

おいても,症 例数は少なかったもののほぼ満足できる

Table 2. In vitro activity of temafloxacin and other quinolones
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Table 3-1. Clinical efficacy of temafloxacin

NT: not tested
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Table 3-2. Clinical efficacy of temafloxacin

NT: not tested *: observation after two days
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成績を得た。副作用は下痢。発熱 を各々1例 に認めた

が,い ずれも前篤なものではな く,止 潟薬,解 熱薬の

投与により回復 している。また臨床検盃他異帯は好酸

球増多 と胆道系酵素値の上昇 を各々2例 に認めたが,

いずれも軽度で臨床的には問題となるものではなかっ

た。以上の結果より,本 剤は呼吸器感染症を始めとす

る各種感染症に対して有用性の高い薬剤であると考え

られた。

Table 4. Clinical efficacy of temafloxacin classified by diagnosis

RTI: respiratory tract infection UTI: urinary tract infection *: excellent + good

No. of cases-unknown

Table 5. Bacteriological efficacy of temafloxacin

*: eradicated/No . of strains except "unknown"
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Table 6-1. Laboratory findings before and after administration of temafloxacin

B: before A: after
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Table 6-2, Laboratory findings before and after administration of temafloxacin

B: before A: after
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Laboratory and clinical studies on temafloxacin

Seibun Yonezu, Yoshitaka Yamanaka and Kojiro Yasunaga

First Department of Internal Medicine, Kansai Medical University

1 Fumizono-cho, Moriguchi 570, Japan

We studied temafloxacin (TMFX), a newly synthesized antibacterial agent which is a pyri-

donecarboxylic acid derivative, for its antibacterial activity in vitro and its clinical availability.

The following results were obtained;

1) Antibacterial activity in vitro

The MICs of TMFX against bacterial strains isolated from clinical foci were determined, and

compared with those of ofloxacin (OFLX), ciprofloxacin (CPFX) and tosufloxacin (TFLX). The

activity of TMFX against methicillin-susceptible and -resistant Staphylococcus aureus was superior

to that of OFLX and CPFX, but inferior to that of TFLX. Against Escherichia coli, Klebsiella

pneumoniae, Providencia rettgeri, Pseudomonas aeruginosa and Serratia marcescens, the antibacterial
activity of TMFX was similar to that of OFLX, but inferior to that of CPFX and TFLX. However,

against Proteus mirabilis and Morganella morganii, the activity of TMFX was lower than that of the

other agents.2

) Clinical trial
The patients were treated with .TMFX (150-300mg/day) for 4-14 days. One of the cases

was excluded from the efficacy assessment. Of the remaining 38 cases (32 of RTI, 5 of UTI and 1

of skin infection), 34 responded to the therapy.

Laboratory examination, carried out in 30 of 39 cases, revealed eosinophilia and elevations of

ALP and Y-GTP in two patients each. Side effects were observed in two cases: diarrhea in one

patient and fever in another.


