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   This report deals with plasma concentration, excretion and clinical effect of the new 
long-acting sulfonamide, 3-(p-amino-benzensulfonamido-2-phenyl-pyrazol). Maintenance of 
the effective concentration of this drug  "Merian'' in the blood stream has been found 
to have good result on measurement of its concentration in blood and urinary excretion. 
After oral administration of 1.0 g of this drug, maximum blood level in 6 hours of 8.0  mg/dl 
has reached and after 24 hours the level has still remained in 5.4  mg/dl. It is proved 
that this drug is a new long-acting sulfonamide. 

   Using to 18 patients with cystitis, this drug was significantly effective in 15 cases 
and not so effective in 2 patients, who had chronic cystitis with lower urinary tract 
complications. Using to 6 cases with pyelitis, in 5 cases remarkable good result was 

gained. To 6 cases with N.G.U. this drug was very effective. No side effect was 
encounted.

緒 言

数年前迄 は,は なぱな しい抗生物質の出現 に

よ りあまり重要視 され なかつたサル ファ剤が最

近再び,抗 生物質 の乱 用に よる副作用,耐 生菌

株 の出現,二 次感染症出現等の好 ましか らざ る

現 象が続 出せ し為,再 びサル ファ剤研究の成 果

として,か つてかえ りみ られなかつた この種 の

薬剤 に も秘 め られて いた数 汝の長所 が発見 され

た,我kはCIBAの 研 究所 に於て新 しいサルフ

ァ剤 が作 られ,今 回大 日本製薬K.K.か ら"pt

リア ン"と 名 付け られ発売 され る事 になつたと

こ ろの3-(-P-amino-benzensufonomido-2一

phenyl-pyrazo1)を 尿路感染症に対 して使用

す る機会を得 たので藪 に報告す る.

薬 剤

メリアン錠は持続性サルファ剤で,極 めて少量投与

で強力な治療効果を発揮し,広 範囲の抗菌スペクトラ

ムを有するとされている.そ の化学構造は下記の如く

である.

・・N〈)…-NH一 り ・

甲
C6Hs

3-(p-aminobenzensulfonarnido-2-

pheny1-py■azo1)
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白色無臭の結晶性物質で,融 点179。～1840Cで あ り,

酸性容液では難溶性であるが.pH6.5よ り溶解度が

急激に上昇し,pH7で は約150mg%と な る.又,

アセチル化体の溶解度も遊離型とほぼ同一であるとさ

れている.メ リアン錠は一錠中本化合物を0.59含 有

する.抗 菌スペクトラムは他のサルファ剤と同様広範

囲で,グ ラム陽性菌,特 に連球菌,及 びグラム陰性

菌,特 に大陽菌,髄 膜炎菌,淋 菌,赤 痢菌等に強い抗

菌作用を示す,

メリアンの血中濃度

健康成人男子に対し,本 剤の経口投与を行つた.そ

して血中濃度を測定した.1回 投与及び連続投与を行

つて観察し,1回 投与法では1.09及 び2.09投 与を行

って観察し,連 続的投与法では,初 回2.09,以 後24

時間毎に1.09の 投与を行つて観察した.そ の成績は

表1の 如くである.

1回 投与に於ては,1.09及 び2.09投 与例共6時 間

表1メ リアン経口投与時の血中濃度の推移

ミミミミ====一 一T一 一「一一一「層

投与法 ＼

＼
＼11

1.091回 投 与

2.091回 投 与

650kg

358kg

初 回2.09以 後

毎24時 間658kg
1.09投 与

総 量

遊 離 型

1.6

1.6

総 量2.4

遊 離 型2.2

総 量

遊 離 型

3

4.8

4。4

8.4

8.O

6

8.0

7.6

14.0

10.8

14.2

11。6

12

6.0

5.0

[

2430154

5.4

5.0

1.6

1.2

10.2

9.0

8,8

8.4

9.8

9.o

4.2

3.8

12.8

10.2

工0.4

9.2

78

10.8

8.4

後 附近 に て 最高 値 を 示 し,1.09投 与例 では,総 量8.O

mg/d1(遊 離 型,7.6mg/d1),2.09投 与例 では,総 量

14.omg/d1(遊 離 型10.8mg/dl)で あ り,以 後 次 第 に

減 少す るが24時 間 後 に於 て も,尚 前者 に於 て総 量5.4

mg/d1(遊 離 型5.Omg/d1,),後 者 に 於 て総 量8。8mg

/d1(遊 離 型8.4mg/d1)の 高 値 を示 し,48時 間 後 で も

そ の最 高 値 の1/3～1/5量 を認 め られ た.連 続投 与 に 於

ては,初 回2.09,以 後 毎24時 間に1.09投 与 法 に て,初

回投 与 時 よ り6,24,30,54,及 び78時 間 目につ き血

中濃 度 を測 定 したが,第2,第3,第4回 投 与 時6時

間 目(初 回投 与 後30,54,78時 間)に 於 て,総 量10.4

n-12.8mg!dl(遊 離 型8.4～10.2mg/d1)と,高 い血

中 濃 度 を維 持 し得 た.

表2ノ リアンの尿中排泄率(排 泄量)

(1回 投与)

熱
24時 間

総 量 遊離型

56.0%1
.09(560

mg)
39.O%
(390mg)

48時 間

総 量

2.09 62.0%
(1240mg)

遊離型

82.09/654.0%

(820mg)・(540mg)

43.5%89.O%
(870mg)(1780mg)

1

661.O%
(1220mg)

メリアンの尿中排泄率

尿 中排 泄率 は 表2で 示す 如 く,1.09及 び2.091回

経 口的 投 与 に 於て の24時 間 後 の値 は,総 量56,0%及 び

62.0%,遊 離 型39.0%及 び43。5%で あ り,48時 間 にて

は総 量82.8%及 び89.0%,遊 離 型54.096及 び61.0%で

従 来 の サ ル フ7剤 に比 し低 値 であ るが,他 の持 続 性 サ

ル フr剤 よ り高 値 を示 した.尿 中 ア セ チル化 は約30%

で あ つ た,

臨 床 成 績

我々は当科外来及び入院患者の中で,膀 胱炎18例,

腎孟炎6例,非 淋菌性尿道炎6例,以 上合計30例 に於

て,メ リアン錠を使用した.

1)膀 胱炎(表3)

急性膀胱炎12例,慢 性膀胱炎6例 について臨床観察

を行つた.こ れら全膀胱炎患者の共通な症状として頻

尿,排 尿痛,尿 澗濁,白 血球尿中出現が認められた.

投与方法として,先 づ急性膀胱炎のうち7例 に8日 間

連続投与を行つたが,そ の7例 のうちで3例 は 初 回
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表3膀 胱炎に対する新持続性サルファ剤メリアンの治療成績

N。.1病型 合 併 症

1

2

3

4

5

6

7

8

9

10

11

12

13

14

15

16

17

18

急性

〃

〃

〃

〃

〃

〃

〃

〃

〃

〃

慢性

〃

〃

〃

〃

〃

無

無

前立腺癌

無

前立腺肥大症

右尿管結石症

無

無

左 下 部
尿管結石

虫 垂 炎

膀胱三角
異 常 症

産 後

膀胱三角
異 常 症

前立腺癌

膀胱三角
異 常 症

右腎結核

前立腺肥大症

前立腺癌
膀胱結石

年1
i性 尿鏡検所見姓名 ・冷・

Y.T.

M.K.

1.Y.

T.T.

H。T.

T.H。

H.S.

H.H.

F.M.

S.Y.

K.N.

E.0.

N.K.

H.K.

T.G.

N.M.

G.Y.

1.S.

28

36

72

21

76

j

34

25

19

30

28

25

21

48

66

32

24

78

60

♀

♀

δ

大 腸 菌(粁)

大 腸 菌(升)

大 腸 菌(朴)

♀葡萄状球菌(+)

61大 腸 菌(+)

6

♀

δ

葡萄状球菌(+)

大 腸 菌(+)

大 腸 菌(什)

gi大 腸

　

「大 腸

菌(+)

菌(粁)

♀1大 腸 菌㈲
　
♀:葡萄状球菌(+)

♀離 球 菌(升)

δト離 球 菌(十)

♀庚 腸 菌(什)

・…籍萄装球詣1‡1

、1大 腸 菌(+)

l

ia葡 獣 球菌(+)

投与方法

初 回1.09以 後

毎24時 間0.59

〃

〃

〃

〃

〃

初 回2.09以 後

毎24時 間1.09

〃

〃

〃

〃

〃

〃

〃

〃

〃

〃

〃

投与
期聞

8日

8日

4日

8日

4日

4日

8日

8日

4日

8日

4日

羅羅嚢鐸暑籍響 葦
有

有

有

有

有

有

有

有

有

有

有

8日1有

・日1やや有

12日1有

1
8日1有

SHIや や 有

　

8日:無

8日 ト 無

不変(8日)軽 減

消失(,一 、日)IN失(,一 、日)…"

消失 ・・日・}消失

消失(7日)

消失(3日)

消失

消失

消失(、 日)【消失

消失(5～6日)

消失(5～6日)

消失(3日)

消失(4日)

消失(1日)

消失(5日)

減少(4日)

減少(10日)

消失(4日)

消失(4日)
結核菌(十)

不変(8日)

不変(8日)

(8日)1±

(3日).昔

　
(2日)!粋

(2日)・i什

(4日)、 十

消失(・～・日)嬉

消 失(5～6日)1丹
b

消失

消失

(2日)1暮

(3日)1什

消失(1日).耕

消失(6日)什

繍(、 日).+

鵜(12日)1+

消失(4日)1昔

鞍 副+
や や1

軽減(8日):一

不変(8日).一

1.09,以 後毎24時 間0.59投 与法を施行,残 りの4例

は初回2.09,以 後毎24時 間1.09の 投与を行つた.こ

の2.09の 場合と1.09使 用 した場合は,そ の症例の撰

択に別に基準は無い.た だ効果を調ぺるための投与法

を二通 りにしたのであつて別に意味はない.が しかし

症例によつては2.09を 初回に用い,以 後毎24時 間

1.09を 服用すると効果が出現したものが多いので,

初回1.09よ り2.09の 方が優れていることはいなめな

い.扱 てこれら12例の急性膀胱炎に於て,自 覚症状は

殆んどの例に於て,投 薬綬4～6日 で消失したが,合

併症についてはその疾患によつて支配されず,急 性の

ものは,合 併症の有無を問わず著効を奏した.た だ1

例症例1に 於ては,原 因ははつぎりせぬが効果の判然

としないものがあつた.合 併症 として前立腺肥大症,

前立腺癌,尿 管結石をともなう膀胱炎でも急性のもの

な ら僅か4日 で効果があらわれ出た例が3例 みとめら

れた.慢 性膀胱炎6例 について投与法は,初 回2.09

以後毎24時 間1.09を 投与,8～12日 間使用した.

急 性のものと異なり劇的に効果の認められたものは膀

胱三角部異常症を合併した症例のみで残りの5例 は,

自覚症状,尿 中細菌の消失の度合についてもあまり効

力あつたという点は認められなかつた.こ の点からも

慢性膀胱炎に於ては,そ の基礎となつている合併症に

よつて効果が変つてくるといえる.又 全例に於て副作

用は認められなかつた.そ して又起炎菌の種類による

抗菌性の変化及び偏 りは,認 めなかつた,

2)腎 孟炎(表4)

急性,慢 性を含めて6例 に使用した.投 与方法は,

初回2.09,以 後24時 間毎に1.09投 与 で,期 間は6～

12日 間であつた.2例 が急性でいずれも腎結核を合併

症としていたが,投 薬を始めて4～6日 で自覚症及び

発熱も徐々に消失した.又 慢性腎孟炎4例 に使用した

が,中3例 は6日 間投与にて尿所見,自 覚症 とも改善

されたが,た だ1例,症 例3に ては12日 間連続投与を

行つたが,40。C前 緩の発熱が弛張した.こ の例は後に

敗血症を本院内科にて指摘された.腎 孟炎使用例中副

作用皆無.菌 によつて無効という例も症例3以 外は無
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表4腎 孟炎に対する新持続性サルファ剤メリアソの治療成績

No・ 病型1合 併 症 姓名

1旨
1急 性 左腎結核

2"1左 腎結核

・灘1敗 血謬(?)

4'〃1右 水 腎症
　 　

・1〃…鋸 霊

61〃 漆 灰 腎

lI

T.N.

E.O.

年

令
性i尿 鏡検所見 投与方法

期間 の改善 した日数)
投与尿所眼 饗れ鑛 失蟹 護

した日数) 1果

3016

2119
　

S.0.133.9

K.H.54:6

H.S.

A.H.

28…6

39♀

1

大 腸
結 核
大 腸 菌(+)
結 核 菌(十)
大 腸 菌(十)
雑 菌(十)

葡萄状球菌(+)

大 腸 菌(粁)

雑 球 菌(+)
結 核 菌(+)

離耀編鷺
〃

〃

〃

〃

6日

6日

12日

6日

6日

6日

ほとん
ど

有 哨失
ト

有1消 失

やや有齢

有 輪(1早1消 失(・ 日)

や鮪 難 菌(1早1消失(・ 日)

無不変(12日)1穫(1・ 日)1

(6日)i消失

(6日)哨 失

やや
(5日)「消失

(6日)

(6日)

(6日) [

(升 〉

(+〉

(一)

(什)

(升)

(十 〉

表5非 淋菌性尿道炎に対する新持続性サルファ剤 メリアンの治療成績

IN
o.病 型 合 併 症

1

2

3

4

5

6

急性

〃

〃

〃

〃

〃

無

〃

〃

〃

〃

〃

姓名解 尿繍 見i投 与方法

T.K.18

Y.S.121

i
K'S

.'12S
I.H.、24

:

M.T.37
1

G.K.28

6不 明

61雑 球 菌

引 ブ ドー状球菌　
δtブ ドー状 球 菌

61ブ ドー状 球 菌

　
aiブ ドー状 球 菌

初 回2.09Ll後

毎24時 間1.09

〃

〃

〃

〃

〃

期間ρ改・した磁)
投与i尿所呈殿 警 灘 讐 黎婆

i

4日i無

4日1有1

4日 有

4日 有

4日i有

・日匝

細菌不明1
(4日)

やや減少
(4日)

やや減少

(4日)

消失(4日)

やや減少

(4日)
やや渡少
(4日)

した日数)

1
果
「 　

消失(3日)1(甘 〉

やや璽
日)i(+)

消失

消失

やや軽減

不変

(媚)1(+)

(3日)1(十 ト)1

(+)(4日)

(4日)(+〉

かつた.

3)非 淋菌性尿道炎(表5)

淋菌の発見出来なかつた症例6例,い ずれも急性の

ものに初回2.09,以 後24時 間1.09の 投与法にて4日

間を全例に施行した.尿 道炎起炎菌不明,検 出不成功

の症例1に 於ても著効をみとめられたし,又 他の雑球

菌,ブ ドー状球菌による尿道炎に対しても僅か4日 間

の投与で全例 自覚症状,尿 所見とも効力がいちぢ るし

く認められた,非 淋菌性尿道炎に対して非常に効果的

な薬剤といえる.全 例に副作用は無かつた.

結 語

新持続性 サルファ剤 メ リア ン錠 の血 中濃度及

び尿中排泄率 な らびに尿路感染症 に対す る臨床

成績について報 告 した.

従 来用い られ て来 たSuilfonamide剤 の欠点

と してHeilmyerは"(1)肝,造 血 臓器及 び腎

に対す る中毒性副作用,② 大量 を用いた場合の

胃腸障 害,③ 血中濃度 を高 くす るた め4～6時

間毎 の投与 を必要 とした こと,㈲ 特 異体 質に対

す るア レルギ ー現 象が欠点 としてあげ られ る"

といつてい る如 く,以 前 のサ ルファ剤 には欠点

が多 かつたが,我kが 今回使 用 したMerian.

は この4点 いずれ もな く,全 く理想的 なサル フ

ァ剤 といえ る.

我kは メ リアン錠 を膀胱炎患者18例 に 使 用

し,著 効12例,有 効4例,無 効2例 の成績 を得

た.腎 孟炎6例 に使 用 し有効 例5例,無 効1

例,叉 非淋菌性尿道炎6例 に於 て使 用せ しが全

例 とも著効 の成績を得た.30例 中1例 の副作 用

もみ られなかつた.
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