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緊婦予定患者にアジスロマイシン
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(all織内濃度:14均 饉■標準修上 p=2～ 35)
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<参考>
アジスロマイシンはヒト多形核白血球及びマウスマク

ロファージ等の食細胞への良好な移行が認められた“t

アジスロマイシンが移行した食細胞が感染組織に遊走

することにより,感染組織では非感染組織に比べて高い

薬剤濃度が得られることが動物 (マ ウス)試験で認めら

れている
17t

血清中濃度
10

健常成人男子各 10例 にアジスロマイシン500 mgを,1
mg/mLの濃度で 3時間及び 2時間かけて点滴静注し,単

回及び 1日 1回 ,5日 間反復投与したときの血清中濃度

を図2に ,単回投与後の薬物動態パラメータを表 1に示

す。5日 間反復投与したとき,単回投与時と比較して,

Cmaxは約 8～ 12%上昇,AUC。ラ4は約 15～ 1.6倍 に増加

した。
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投与開始後時間 o

図2 単回及び皮復投与後の血清中濃度推移

(血清中濃度 :平均値導 準偏差, n=10)

3. 血清蛋白結合率
アジスロマイシンのヒト血清蛋白との結合率は 122～

20.3%(物 νJva,超遠心法)であつた 19。

4. 代麟・排泄
健常成人男子6名 にアジスロマイシン250 mg錠を500

mg(力価)単回経口投与した時,投与後 168時間まで

の尿中に未変化体として投与量の9%が排泄された "ゝ

健常成人男子の尿及び患者の胆汁中代謝物について検

討した結果,いずれもほとんどは未変化体で,代謝物

として脱メチル体,脱クラジノース体が確認された
'9。

アジスロマイシンは胆汁,消化管分泌を介して,未変

化体としてほとんど糞中に排泄される:

く参考>
ラットに 14c_標

識アジスロマイシン20 mg/kgを単回経
口投与した時,投与後 168時間までに投与量の803%
が糞中に,13.3%が 尿中にツト泄され,また投与後 72時

間までに投与量の3.1%が呼気中に排泄された。。

5. 肝機能障害患者“'

外国人データ

軽度及び中等度の肝機能障害患者 (成人)16例にアジス

ロマイシン250 mgカ プセル注)を 500 mg(力価)単回経

口投与した時,健常成人男子に比べて,Cmaxが 増加し,

t%が延長する傾向が認められたが,有意差は認められな

かった。また尿中排泄率においても有意差は認められな

かった。
注)アジス コマ イシン 250 mgカ プセルは国内未承認

6. 腎機能障害患者
22.2つ

腎機能障害患者 (成人)17例にアジスロマイシン250 mg

錠を 500 mg(力 価)単回経口投与した時,ア ジスロマ

イシンの体内動態は健常成人と有意差は認められなか

った。

【臨床成績】
本剤からアジスロマイシン盤へ切り替えた くスイッチ薇

法)場合の成績

無作為化比較試験 (呼吸器感染症 (肺炎))を含む国内

臨床試験
24173例

及び外国臨床試験“
)137例の成績は以下

のとおりである。なお,臨床試験では,本剤 5∞ mgを
1日 1回 ,2～ 5日 間点滴静注した後,ア ジスロマイシン

250 mg錠又はカプセルを 500■ g(力価)1月 1回経ロ

投与した。注射剤と経口剤の総投与期間は合計 7～ 10日

間とした。注射剤から経口剤への切 り替えは,被験者の

状態で医師が判断した。

国内臨床試験 :呼吸器感染症 (肺炎)に対する非対照試

験において,投与開始 15日 日の有効率は 845%(60/71)
であつた。本試験で原因菌として分離同定された肺炎球

菌はすべてアジスロマイシンに対する感受性は低かつ

たが (MКtttg/mL),n例のうち 10例が有効例であ

った。

肺炎球菌のアジスロマイシン感受性別,MIC別の臨床効

果 (投与開始 15日 目)

M゛ 右ふ塁
`0/.)

感受性別 :

耐   (MIC≧ 211g/mL)

MIC不 明

10/1100"

2/3r66η

MIC別 :

MIC‐ 4●g/mL

MIC=811aL
MIC=16「g/mL

MIC巧 4μ口缶L

F有効の例数,P評価例数から判定不能を除いた例数

有効率は n/N× 1∞ から算出した。
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1 単回投与後の薬物動態パラメータ (平均値螺 準偏差)

点
滴
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間

CmⅨ
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時

間

153■ 036 652± 149※
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1

時

問

1、 99■ 036 897± 432 702± 141 132± 30

〉(1 :n=9
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外国臨床試験 :呼吸器感染症 (肺炎)に対する無作為化
比較試験において,投与終了 10～ 14日 目における有効

率は77.4%(106/137)で あつた。

【薬効 薬理】

1. 抗菌作用

(1)ル サ餞 において,ブ ドウ球菌属,レンサ球菌属等のグ

ラム陽性菌,モラクセラ (ブランハメラ)・ カタラー

リス,イ ンフルエンザ菌等の一部グラム陰性菌,レジ

オネラ・ニューモフィラ,ペプトストレプトコッカス

属,マイコプラズマ属,ク ラミジア属に抗菌作用を示
し,その作用は他のマクロライ ド系抗生物質と同程度
でぁった 26ヽ ,̈3o。

(2)黄色ブ ドウ球菌,肺炎球菌,イ ンフルエンザ菌等の各
種細菌を用いた感染症モデルにおいて,本剤の良好な

組織移行性を反映し,従来のマクロライ ド系抗生物質
よりも強い防御効果及び治療効果を示した 2,ヽ3■

(3)黄色ブ ドウ球菌及びインフルエンザ菌に対して,lME
以上の薬剤濃度で殺菌的な作用を示した 26七

2. 作用機序
細菌の 70Sリ ボソームの50Sサ ブユニットと結合し,

蛋白合成を阻害する 35L

【有効成分に関する理化学的知見】
一般名 :ア ジスロマイシン水和物 (Az価nnycinIIydratcl

化学名 :(R,3SAS,5Rば ,8え HR12R,13乱 14Rx5く 3,4,6‐

THdeoxy‐ 3‐dimcthylamho‐ β‐D‐7あ‐hexoprnOSyl●xy>
3‐σ,6‐dideoxy‐ 3‐ C‐meuly卜 3‐0‐mc■ly卜●‐L‐rrbα

hcxoPyranosyloxyn10‐ aza_6,1211‐ ‐ ydroxy‐

2,46,8,10,H,13‐heptamethylhcxadccan-14‐ didc di■ydrate

略号 :AZM
分子式 :C38H72N2012・ 2H20

分子量 :78502
構造式 :

力価 :ア ジスロマイシン水和物の力価は,ア ジスロマイシン

(C3J72N2012:748.98)と しての量を質量 (力価)で示
‐
夕
~。

性状 :ア ジスロマイシン水和物は,白 色の結晶性の粉末であ

る。メタノール又はエタノール (995)に溶けやすく,

水にほとんど溶けない。            ′

【包装】         ′

ジスロマック点滴静注用 500 mg:10バイアル
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