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新 しい経日用ペネム系抗生剤SY5555を 急性咽頭炎1例,化 膿性扁桃炎5例,急 性気管支炎2

例,慢 性気管支炎1例,肺 炎6例,急 性膀胱炎1例 の計16例 に投与 し,臨 床効果 と安全性 を検

討 した。臨床効果は著効2例,有 効10例,や や有効1例,無 効3例 で,全 体の有効率は75.0%

(12/16)で あ った。副作用は1例 で一過性の軟便がみられた。また,臨 床検査値の異常変動 とし

てGOT・GPTの 軽度上昇が1例 で,好 酸球数の軽度上昇が1例 で認められた。
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SY5555は 山之内製薬株 式会社 とサ ン トリー株式会

社で共同開発 された,ペ ネム骨格 を有す る非エステル

型経口用 β-ラ クタム剤である。本剤は服用後腸管から

原体の まま速やかに吸収され,腎 臓での尿細管分泌を

介した尿中排泄 を主経路 として排泄される。構造的に

類似なカルバペネム系 β-ラ クタム剤 と同様に ヒ トデ

ヒ ドロペプチ ダーゼ1(DHP-1)に よ って分解 を受 け

るが,従 来のカルバペネム系 β-ラ クタム剤に比べてこ

の酵素 に対す る安定性がやや向上 してお り,DHP-1

阻 害剤等の併用薬剤 な しの臨床 試験が進め られてい

る。本薬は,グ ラム陽性菌およびP3eudomonasa傑

uginosaを 除 くグラム陰性菌に対 して幅広い抗菌 ヌ、ペ

クトルを有 し,主 要な細菌が産生するβ-ラ クタマーゼ

産生菌株に対 して も強い抗菌 力を示す1)。本剤300mg

を健 康成人に食後経 口投与 した時の最 高一血清 中濃度

は,服 用2時 間後に4.25μg/mlで,排 泄は投与12時 間

後までに殆どが尿中へなされた。経口吸収に対す る食

事の影響は無 く,1日3回 食後の7日 間連続使用で も,

蓄積性は認め られなか った2)。

以上の特徴 を有する本剤 を内科領域感染症患者16例

に使用 し,本 剤の臨床効果 と安全性 を検討 したので報

告す る。

対象症例 は,1992年1月 より1992年10月 までの10カ

月間に弘前大学医学部第三内科関連施設において感染

症 と診断され,本 剤使用の同意の得 られた16例 であっ

た。対象疾患の内訳は,急 性咽頭炎1例,化 膿性扁桃

炎5例,急 性気管支炎2例,慢 性気管支炎1例,肺 炎

6例,急 性膀胱炎1例 であった。性別は男性8例,女

性8例 で,年 齢は21～83歳 に分布 していた。基礎疾患

または合併症を有 している症例は8例 であった。本剤

の150mg錠 または200mg錠 を用 い,1回200～300mg

を1日3回 食後経口で3～15日 間使用した。

臨床効果判定は,急 性咽頭炎 と化膿性扁桃炎では咽

頭痛,発 熱,咳 漱,喀 疾量,咽 頭発赤,赤 沈,白 血球

数,CRP値 な どか ら,気 管支炎 と肺炎では発熱,咳1漱,

喀 疾量およびその性状,ラ 音,赤 沈,白 血球数,CRP

値,胸 部レ腺の陰影所見などか ら,ま た尿路感染症 で

は発熱 排尿頻度,排 尿痛,尿 所見,赤 沈,白 血球数,

CRP値 な どか ら臨床効果をいずれ も著効,有 効,や や

有効,無 効の4段 階 または判定不能のいずれかに判定

した。また細菌学的効果判定は,消 失(陰 性化),減 少 ・

部分消失,不 変,菌 交代4段 階または不明のいずれか
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Table 2. Bacteriological effect of SY5555

Table 3. Clinical effect of SY5555 treatment

に判定 した。

各症例の概要 をTable1に,検 出された起炎菌別の細

菌学 的効 果 をTable2に 示 した。呼吸器 感染症 よ り

Staphylococcus aureus 2株 を症例3お よび症例9よ

り,Streptococcus pyogenes 1株 を症例2よ り,Strepto-

coccus agalactiae 1株 を 症 例4よ り,Haemophilus

influenzae 4株 を症例1,症 例6,症 例14お よび症例

15よ り,P.aeruginosa 1株 を症例10よ り検出した。こ

のP.aeruginosaに つ い ては,本 剤 は 基礎 実 験 でP.

aeruginosaに 対 す る感受性 が 無 い こ とが判 ってお

り2),今 回 も除菌 できなかった。それ以外の起炎菌は本

剤の使用により消失 したが,S.aureusが 検 出された症

例9で は,交 代菌 としてHaemophilussp.が,Hin-

fluenzaeが 検 出された症例15で は,本 剤服用中止後に

Candidasp.が 検 出された。 また尿路感染症の症例16

よ りEscherichiacoliが 検 出されたが,本 剤 を使用 し

て も除菌で きなか った。

本剤の臨床効果のまとめ をTable3に 示 した。呼吸

器感染症 では,急 性咽頭炎の1例 は有効で,化 膿性扁

桃炎の5例 では著効が2例,有 効が3例 で,急 性気管

支炎の2例 は ともに有効で,慢 性気管支炎の1例 は有

効 で,肺 炎の6例 では有効が3例,無 効が3例 で,そ

の有効率は80.0%(12/15)で あ った。無効 であった3例

の肺炎はそれぞれ,本 剤 を使用 しても,胸 部 レ線写真

の陰影,臨 床症状,CRP等 の 改善がみ られなかったが,

判定 日以降に注射用カルバペ ネム剤(imipenem/cilas一

tatin)を 使用 し,症 状の改善 をみた。また,急 性膀胱

炎の1例 はやや有効で,こ れを含めた今 回検討 した全

体の有効率は75.0%(12/16)で あ った。

本剤の副作用は,症 例2で 服用開始翌 日より軽度の

軟便がみ られた。本症例はそのまま服用を続け,服 用

3日 後 には回復 した。本剤使用前後の臨床検査値 を

Table4に 示 した。本剤による臨床検査値の異常変動

は2例 で認め られ,そ のうちの1例 は好酸球数が上昇

した症例5で,そ の後患者が来院せず追跡調査はでき

なかったが,そ の変動は軽度であり問題ないと考えら

れ る。 またGOT・GPTが 上 昇 した症例10は,そ の後

検査を追跡 して正常化 したことを確認 している。

SY5555は 非 エステル型経 口用ペ ネム系β-ラ クタ

ム剤で,原 体吸収 を特徴 としている。本剤のDHP-1

に対 す る安定性は従来のカルバペネム系 β-ラ クタム

剤よ りも向上 してお り,本 剤の単剤使用が可能 となっ

た。本剤は広域抗菌スペ ク トルを有 し,Paemginosa

を除 く好気性菌並びに嫌気性菌に対 して優れた抗菌力

を示 した。また,本 剤の各種 β一ラクタマーゼに対す る

阻害活性は拮抗的であ り,そ の安定性は極めて高 く,

β一ラクタマーゼ産生菌に対 して強い抗菌力を示す1)。

本剤を健康成人に食後内服 した時の最高血清中濃度は

服用2時 間後に認め られ,本 剤300mg使 用 時 で4:25

μg/m1で あ った。血清中半減期 は1時 間で,排 泄は尿

中へ投与12時 間 までに殆どがなされ,未 変化体 として

約7%が 尿中に認め られた。本剤の経 口吸収に対する

食事の影響については,食 後服用では空腹時服用に比

べて最高血清中濃度到達時間が約1時 間延長す るが,

最 高血清中濃度,AUCお よ び尿中回収率にはほ とん

ど影響がなかった。 また,1日3回 食後の7日 間連続

使用でも,体 内動態や尿中排泄率に蓄積性は認められ

なかった2)。

以上の様 な特徴 を持 ったSY5555を 今 回16例 の 内科

領域感染症に使用 し,そ の臨床効果および安全性につ

いて検討 した。呼吸器感染症 では,本 剤が感受性を持

たないPa6ruginosaを 除 く全 ての菌が消失 し,臨 床
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Table 4. Laboratory findings before and after administration of SY5555

B: before treatment A: after treatment NT: not tested

効果 では著効 または有効 が15例 中12例 で 有効 率 は

80.0%と,細 菌学的にも臨床的に も本剤の効果は優れ

たものであった。尿路感染症は膀胱炎の1例 について

検討 したが,尿 中よ り検 出した起炎菌のE.coliは 消

失せず,臨 床効果判定 もやや有効であった。 しか し,

全体 としては本剤の臨床効果は満足できるものであっ

た。本剤による副作用は1例 で,臨 床検査値の異常変

動は2例 でみられたが,ど れも軽度であったので,本

剤の安全性に問題は無いと考えられる。

以 上 の 結 果 よ り,本 剤 は 内科 領 域 感 染 症 に 有 用 な 薬

剤 で あ る と結 論 し た。
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We evaluated the clinical efficacy and safety of SY5555, a new oral penem antibiotic, at a dose of 200 or

300 mg a day for3-15days in 16 patients with infections, including one case of acute pharyngitis, 5 cases

of pyogenic tonsillitis, 2 cases of acute bronchitis, one case of chronic bronchitis, 6 cases of pneumcnia and

one case of acute cystitis. The clinical efficacy was excellent in 2 patients, good in 10, fair in 1 and poor

in 3. The overall efficacy rate was 75.0%.

Transient diarrhea was observed in one patient. Two patients showed abnormal laboratory findings; slight

and transient elevation of GOT and GPT in one, and slight elevation of eosinophils in another.


