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Pazufloxacinの 眼 科 感 染 症 に対 す る 基 礎 的 ・臨 床 的 検 討

鈴木明子

秋田赤十字病院眼科*

新 し く開発 された キ ノロ ン系 抗菌 薬pazufioxacin(PZFX)を 麦 粒 腫2例,瞼 板腺 炎6例 ・涙嚢

炎1例,角 膜 潰瘍2例 の計11例 に,1回100mgま た は200mg,1日3回 経 口投 与 して,著 効3

例,有 効8例 の良好 な治療 成績 が得 られ た。全例 にお いて副 作用 は認 め られ なか った。

また,白 内障 手術患 者15名,霰 粒腫手 術患 者13名,翼 状片 手術患 者5名 にPZFXを200mg

単 回 経 口投 与 して ヒ トにおけ る本剤 の眼組織 内移行 を検討 したが,前 房水 には,投 与後2時 間

前 後で0.13～0.19μg/ml,瞼 板 腺 には,投 与 後1時 間前 後 で0.117～8.8μg/g,結 膜 には投 与 後1

時 間前 後で2.18～10.81μg/gの 移 行濃 度 が得 られ た。
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Pazufioxacin(PZFX)は 富 山化学工業株式会社 により合

成 され,株 式会社 ミドリ十字 との二社により共同開発が

進められている新 しいキノロン系経 口抗菌薬である。本

剤はグラム陽性菌お よび陰性菌に対 して幅広い抗菌スペ

ク トルと優 れた抗菌力を示 し,嫌 気性菌に対 しても良好

に作用する1)。

この度,私 共は本剤の眼科臨床応用の為,基 礎的なら

びに臨床 的検討 を行ったので以下にその成績 を報告 す

る。

I 実 験 方 法

1. 眼組織内移行

1) 前房水移行

事前 に本試験参加の同意 を得 た白内障手術予定患者

15例 に,本 剤200mgを 単回経 口投与 し,投 与40～180

分後,術 中 に得 られた前房水 中のPZFX濃 度 を測定 し

た。

同時に採血 を行い同時点での血清中濃度を求めその比

率 について も検討 した。

症例の内訳は,年 齢41～86歳 で,男 性5例,女 性10

例 の15例 である。

濃度測定は富 山化学工業株式会社綜合研 究所 におい

て,HPLC法 により行った。

2) 瞼板腺移行

1)と 同様に同意の得 られた霰粒腫摘出術予定患者15

例 に本剤200mgを 単回経 口投与 して投与40～150分

後,摘 出された瞼板腺組織および同時に採血 して得 られ

た血清中のPZFX濃 度 をHPLC法 により測定 した。2例

については年齢違反 により解析 から除外 し,13例 を対

象 とした。

症例 は,年 齢16～59歳 で,男 性9例,女 性4例 の計

13例 である。

3) 結膜移行

前記 と同様 術前 に同意の得 られた翼状片切除術予定

患者5例 に本剤200mgを 経口単回投与 し,投 与50～80

分後 に切除 された結膜および同時 に採血 して得 られた血

清中のPZFX濃 度を測定 した。 症例は57～79歳 男性

4例,女 性1例 で,濃 度測 定 は同 じくHPLC法 により

行 った。

2. 臨床試験

対象は,1992年8月 より1993年6月 までに秋田赤

十字病院の眼科外来を受診 し,本 剤の使用 に同意の得 ら

れた外眼部感染症患者11例 である。

年齢は31～66歳 にわた り,男 性5例,女 性6例 で,

疾患の内訳 は麦粒腫2例,瞼 板腺炎6例,涙 嚢炎1例,

角膜潰瘍2例 である。

投与方法は,10例 において1回100mgを,1例 にお

いて1回200mgを1日3回 経口投与 とした。投与期間

は3～8日 間で総投与量は900～4200mgで あった。

効果判定 は,日 本眼感染症学会制定(1985)の 判定基

準21に準 じて行い,本 剤の有効性,安 全性お よび有用性を

検討 した。

I. 結 果

1. 眼組織内移行

1) 前房水移行

本剤200mg単 回経口投与 し,投 与40～180分 後に採

取 して得 られた前房水中濃度 ・血清中濃度,15症 例の

成績 をTable1に 示 した。

前房水濃度は投与後1～2時 間前後 に最高値 を示し,

投与後2時 間前後 には0.13～0.19μg/mlの 移行濃度が

認め られた。 この時の血清中濃度は,2.56～3.65μg/ml

を示 し,前 房水中濃度の血清中濃度 に対する比いわゆる

房血比は4.2～5.4%で あった。

* 〒010 秋 田市 中通 一丁 目4番36号
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2) 瞼板腺移行

本剤200mg単 回経 口投与後,40～150分 間に測定 さ

れた成績をTable2に 示 した。

瞼板腺内濃度は投与後1時 間前後で最高値 を示 し,こ

の時の値は0.117～8.8μg/gで あった。また,同 時に得 ら

れた血清中濃度は0.044～4.570μg/mlで,瞼 板腺組織内

濃度の血清中濃度に対する比は65.5～266%で あった。

3) 結膜移行

本剤200mg単 回経 口投与50～80分 後 に測定 された

成績をTable3に 示 した。

この時,結 膜 には2.18～10.81μg/gの 移行濃度が認め

られ,同 時点での血清 中濃度は0.07～2.39μg/mlで あ

り,結 膜組織内濃度 の血清中濃度 に対 する比 は3.07～

36.9倍 であった。

2. 臨床試験

症例の一覧表 をTable4に 示す。

麦粒腫 の2例(症 例1・2)は 本剤1回100mg1日3

回の投与でいずれ も4日 以内に 自他覚 的症状 の消失 を

みてお り有効 と考 えられた。瞼板腺炎の6例(症 例3～

8)で は,す べて本剤1回100mg1日3回 の投与で3～7

Table 1. Aqueous and serum levels of pazufloxacin in humans after oral administration

Table 2. Tarsus and serum levels of pazufloxacin in humans after oral administration

Table 3. Conjunctival and serum levels of pazufloxacin in humans after oral administration
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日後には自他覚的症状の改善をみてお り,1例 で著効,5

例 で有効 であ った。涙嚢炎 の1例(症 例9)で は,1回

200mg1日3回 を投与 して,3日 後には症状著明に改善

し7日 後には自他覚的症状 も消失 した。 また,初 診時検

出 されたHaemophilus influenzaeも 除菌 されて著効 とし

た。 角膜潰瘍の2例(症 例10～11)に おいては,本 剤1

回100mg1日3回 投与 して,投 与3日 後 ・5日 後には

各々症状の改善を認めてお り,1例 で著効,1例 で有効

であった。

全体の臨床効果成績 をまとめる とTable5の ようにな

る。全症例 とも有効以上の成績で有効率100%と 良好な

結果であった。

また,初 診時に起炎菌が検出 された症例 はグラム陽性

菌3株,グ ラム陰性菌1株 嫌気性菌1株 の5例 あり,

そのすべてで菌 の消失 を認めた。

さらに,副 作用は全例で認め られなかった。臨床検査

については患者の同意が得 られず,PZFXの 投与前後に

臨床検査の施行 された症例 はなかった。

Table 4. Clinical results of pazufloxacin treatment

OD: oculus dexter OS: oculus sinister

Table 5. Clinical effects of pazufloxacin
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III. 考 察

PZFXは,グ ラム陽性菌お よびPseudomonas aeruginosa

を含むグラム陰性菌 に対 して幅広い抗菌スペク トルを有

し1),また,従 来のキノロン系抗菌薬で報告 されている中

枢毒性ならびに光毒性 の少 ない安全性 の高い1)抗菌薬 で

ある。

その幅広い抗菌スペク トルは,外 眼部感染症か らの多

くの分離菌3)に対 して有効 に作用する。

私共の臨床的検討 においては,麦 粒腫 ・瞼板腺炎 ・角

膜潰瘍に1回100mg1日3回 を3～8日 間投与 して,ま

た涙嚢炎に1回200mg1日3回,7日 間投与 して,著 効

3例,有 効8例 で有効率100%で あったこと,さ らに,

治療前に細菌が検出 された5例 では本剤投与 によ りす

べて菌の陰性化を認めていることなどよ り,こ れを支持

する臨床成績が得 られた と思われる。

これまで,cefuroxime axetil(CXM-AX)4), cefdinir(CFD

N)5), SY55556), lomefloxacin(LFLX)7), fleroxacin(FLRX)8)等

の経口抗菌薬において瞼板腺移行における検討がなされ

ているが,こ れ らの成績 を比べ るとβ-ラクタム系抗 菌

薬のCXM-AX, CFDN, SY5555に 比 し, LFLX, FLRXの キ

ノロン系抗菌薬において良好な成績が得 られている。 本

剤における瞼板腺移行濃度 は,最 高値を示す と考え られ

る投与後1時 間前後で0,117～8.8μg/gで,こ の時の血

清中濃度が0.044～4.570μg/mlあ り,瞼 板腺組織内濃度

の血清中濃度に対する比が65.5～266%と,他 のキノロ

ン系抗菌薬 と同様良好 な瞼板腺 移行 を示唆す る成績 で

あった。

また,こ れまで経口抗菌薬のヒ トにおける前房水 中移

行について検討 した成績 は,SY55556)に 関する もののみ

であるが この時,前 房水中濃度はいずれ も測定限界値

以下である。本剤 は最高移行濃度を示す と考え られる投

与後2時 間前後で0.13～0.19μg/mlの 前房水 中濃度が

得られ,こ の時の前房水 中濃度 の血清 中濃度 に対 する

比,す なわち房血比は4.2～5。4%で あ り,こ れまで ヒト

での前房 水中移 行が検討 されて い る注射 用抗 菌薬,

cefpirome9), meropenem10)の 前房水中移行 と比較 して もこ

の房血比は優れた成績である。

各種抗菌薬においてヒ ト結膜 に対する移行 をみた成績

はこれまでみられていないが本剤 は投与50～80分 後で

同時点での血清中濃度の3.07～36.9倍 と高い移行濃度

が得られた。

以上の成績は,本 剤の優れた眼組織 内移行 を示す もの

であり,良 好な臨床効果はこれを反映す るもの と思われ

る。

私 共 は,PZFXの 眼 組織 内移 行 お よ び臨床 成績 につ い

て検 討 したが,そ の結 果 は本剤 の眼感 染症 の 治療 におけ

る有 用性 の高 さ を示 唆す る もの であ った。
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A newly developed quinolone antimicrobial, pazufloxacin (PZFX), was administered to a total of 11 

patients, 2 with hordeolum, 6 with meibominanitis, 1 with dacryocystitis, and 2 with corneal ulcer. 

The efficacy was excellent in 3 patients and good in 8, and no side effects were observed. 

In addition, a single dose of PZFX, 200 mg, was administered to 15 patients treated with cataract 

extraction, 15 patients with chalazion excision, and 5 patients with pterygium excision, to investigate the 

penetration of the drug into oculartissue. The level in the aqueous was 0.13•`0.19ƒÊg/ml about two hours 

after medication. The level in the tarsus was 0.117•`8.8 ƒÊg/g about one hour after medication. The level 

in the conjunctiva was 2.18•`10.81ƒÊg/g about one hour after medication.


