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新規の経口キノロン系抗菌薬である lasucufloxacin（LSFX）の耳鼻咽喉科領域における組織移行性を
評価するため，耳鼻咽喉科手術により副鼻腔粘膜（上顎洞粘膜，篩骨洞粘膜），中耳粘膜または口蓋扁
桃組織を摘出する患者を対象として，組織内濃度が高くなると考えられる投与 4時間後の組織内およ
び血漿中の LSFX 濃度を測定し，組織移行性を確認した（臨床研究実施計画番号：jRCTs031200219）。
主要評価項目である LSFX の組織内濃度は副鼻腔粘膜，中耳粘膜および口蓋扁桃組織でそれぞれ
1,322.0±373.9，873.8±282.3 および 1,303.4±371.0 ng/g，血漿中濃度は採取組織別に 657.6±209.5，
514.8±107.8 および 513.0±132.1 ng/mL であり，組織内濃度は血漿中濃度より高かった。組織内/血
漿中濃度比は採取組織別に 2.04±0.32，1.66±0.24 および 2.53±0.21 であった。本研究の実施と因果
関係が否定できない有害事象の発現は認められなかった。
LSFX 錠 75 mg投与 4時間後における組織内濃度は，先行試験における投与 1.5 時間値（1.5±0.5 時
間）の 1.6～5.0 倍でより高い濃度が確認された。この投与 4時間後の組織内濃度は，LSFX の耳鼻咽喉
科感染症主要原因菌に対するMIC90の 10 倍超であった。また，LSFX は投与 1.5 時間および 4時間後に
おいて，組織内/血漿中濃度比は概ね 2以上を示した。耳鼻咽喉科領域における LSFX の良好な組織移
行性は，耳鼻咽喉科領域感染症において主要原因菌の耐性化が進行している現状において有用な薬剤で
あることを裏づけたものである。
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はじめに

Lascufloxacin（LSFX）は，杏林製薬株式会社が
創製した新規のキノロン系抗菌薬である。本剤は，
グラム陰性菌への抗菌活性を維持しつつ，従来のキ
ノロン系抗菌薬に比べ，グラム陽性菌，嫌気性菌に
対する抗菌活性が強化されていることが特徴であ
る１，２）。特に，呼吸器感染症および耳鼻咽喉科領域感
染症原因菌に対する強い抗菌活性から，レスピラト
リーキノロンとして高い有用性が期待されている１，２）。

耳鼻咽喉科領域感染症の中で，中耳炎，副鼻腔炎お
よび扁桃炎は主要な感染症であり，日常診療でもよ
く遭遇する疾患である３，４）。これらの耳鼻咽喉科領域
感染症で中等症以上と判定された患者を対象とした
試験において，LSFXの耳鼻咽喉科領域感染症への
高い有効性，高い菌消失率，高い安全性，良好な組
織移行性が確認されている５）。また，本邦では，近
年，臨床現場で汎用されている β ―ラクタム系抗菌
薬やマクロライド系抗菌薬に対する耳鼻咽喉科領域
感染症の主要原因菌の感受性低下がみられており，
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耐性菌の増加の兆候が認められている６）。LSFXは，
β ―ラクタム系抗菌薬に対する耐性菌に対しても強
力な抗菌活性を示すことが in vitro 抗菌力測定試験
の結果から明らかとなっており，当該領域の感染症
治療薬としての有用性が期待できる。
一般的に抗菌薬を使用する際には，病原微生物に
対する抗菌スペクトル，抗菌力だけではなく，抗菌
薬の生体内における薬物動態（Pharmacokinetics：
PK）と抗菌作用（Pharmacodynamics：PD）を組
み合わせて関連づける PK/PDを用いて最適な用
法・用量を設定することが，抗菌薬の有効性および
安全性の観点で重要である７）。PK/PDガイドライ
ンでは，薬物濃度と効果の関係を考えるうえで，血
中濃度が用いられているが，本来感染部位における
抗菌薬の濃度を用いることが望ましいとされてお
り７），感染病巣への抗菌薬の移行性を検討すること
は重要である。LSFXの耳鼻科領域における標的部
位への移行に関しては，組織摘出術施行患者を対象
とした臨床薬理試験が先に検討されており，LSFX
の高い組織内移行性が示されている５）。しかし，先
行研究では検体を最高血漿中濃度到達時間（Tmax）
よりも早い時間で採取したため，組織内濃度が十分
に評価できていない可能性が考えられた。そこで，
本研究では，組織内濃度が高くなる投与 4時間後の
中耳粘膜，副鼻腔粘膜および口蓋扁桃組織への移行
性を確認したので，その成績を報告する。
なお，本研究は医療法人社団信濃会 信濃坂クリ
ニック臨床研究審査委員会（認定番号：CRB
3190006）の審査を受け承認された後，臨床研究法
を順守しながら実施された特定臨床研究（Lascuflox-
acin penetration into otorhinolaryngological tis-
sues：LSPOT study）である（jRCTs031200219）。
I．材料と方法
1．研究対象薬
症例登録後，手術内容をふまえて組織摘出時間を
想定し，その 4時間前に研究対象者に対して LSFX
錠 75 mg（lascufloxacinを 75 mg含有する錠剤）を
1回 1錠経口投与した。
2．研究対象者
2021年 1月から 11月までに医療法人尚徳会ヨナ

ハ総合病院耳鼻咽喉科（試験途中で医療法人尚徳会
ヨナハ丘の上病院耳鼻咽喉科に名称変更）を受診し
た，副鼻腔粘膜（上顎洞粘膜，篩骨洞粘膜），中耳

粘膜または口蓋扁桃組織の摘出が治療上必要な，同
意取得時に 20歳以上の日本人男女の被験者それぞ
れ 5例を計画した。なお，研究責任医師は，被験者
に本試験の内容を説明文書に従って十分説明した後，
被験者本人から自由意思による同意を文書により取
得した。以下の選択基準に合致する被験者を対象と
した。
1）選択基準
①入院に伴う耳鼻咽喉科手術により以下の組織の
摘出が必要な者［副鼻腔粘膜（上顎洞粘膜，篩
骨洞粘膜），中耳粘膜または口蓋扁桃組織］
②LSFXの適応症を有するもの
また以下の除外基準に該当する被験者は対象外と
した。
2）除外基準
①キノロン系抗菌薬に対して過敏症または重篤な
副作用の既往がある者
②妊婦または妊娠している可能性のある女性
③重度の肝・腎機能障害を有する者
④摘出予定の組織における悪性腫瘍の既往のある
者，または摘出予定の組織に対して過去に手術
歴のある者
⑤研究対象薬投与前 5日以内にキノロン系抗菌薬
の投与を受けた者
⑥研究期間中に併用禁止薬の投与を予定している
者
⑦過度の飲酒または過度の喫煙をしている者
⑧研究責任医師による本研究参加に不適切と判断
された者

3．検体の摘出時間の設定根拠
LSFXが十分に組織移行した時点の組織内濃度を
評価するために，LSFXが血漿から組織内に十分に
移行する時間を，先行試験を参考に Tmaxである 2.48
±1.09時間から 1.5時間後と見積り，投与 4時間後
に検体の摘出を行った。
4．検体の摘出および測定
研究対象者に LSFX錠 75 mg 1錠を単回経口投
与し，投与 4時間後±1時間以内に，副鼻腔粘膜，
中耳粘膜または口蓋扁桃組織を摘出し，同時に血液
を採取した。また，摘出した組織は，組織に付着し
た血液を可及的に滅菌ガーゼにて除去した後，組織
濃度測定機関にて事前に重量測定された検体保存容
器に分取した。検体組織は，速やかに低温のフリー
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Fig.　1.　Patient Flow

Eligibility assessment (N＝18)

Excluded (N＝4)

・Did not meet the eligibility criteria (3)

―Did not match the selection criteria (2)

―Conflict with the exclusion criteria (1)

・Due to expiration of the number of

　registered cases (1)
Participant enrollment (N＝14)

Paranasal sinus (N＝5) Middle ear (N＝4) Palatine tonsil (N＝5)

FAS (N＝5) FAS (N＝4) FAS (N＝5)

PPS (N＝5) PPS (N＝4) PPS (N＝5)

Table　1.　Background characteristics of the patients (PPS)

Item
Total 

(N＝14)

Paranasal sinus 

(N＝5)

Middle ear 

(N＝4)

Faucial tonsil 

(N＝5)

Sex Male, n (%) 6 (42.9) 1 (20.0) 2 (50.0) 3 (60.0)

Female, n (%) 8 (57.1) 4 (80.0) 2 (50.0) 2 (40.0)

Age (years) Mean (SD) 40.9 (14.2) 52.0 (15.7) 39.0 (7.1) 31.2 (10.0)

Systolic blood pressure (mmHg) Mean (SD) 118.1 (8.5) 120.6 (6.5) 110.0 (4.8) 122.2 (9.1)

Diastolic blood pressure (mmHg) Mean (SD) 72.0 (6.5) 72.2 (7.2) 68.5 (2.6) 74.6 (7.7)

Pulse rate (bpm) Mean (SD) 74.1 (14.8) 79.8 (17.7) 68.5 (3.7) 73.0 (17.7)

Body temperature Mean (SD) 36.4 (0.5) 36.5 (0.5) 36.4 (0.4) 36.4 (0.5)

Complication Yes, n (%) 8 (57.1) 4 (80.0) 0 (0.0) 0 (0.0)

Cardiovascular disease Yes, n (%) 0 (0.0) 0 (0.0) 0 (0.0) 0 (0.0)

Others Yes, n (%) 8 (57.1) 4 (80.0) 0 (0.0) 4 (80.0)

ザーで－20℃以下で凍結保存し，組織濃度測定機
関に提出した。血液は冷却遠心分離し，得られた血
漿を－20℃以下で凍結保存し，血漿濃度測定機関
に提出した。本研究において，先行研究５）と同様に
LSFXの組織内濃度は株式会社 LSIメディエンスに
おいて液体クロマトグラフィータンデム質量分析法
で，LSFXの血漿中濃度はシミックファーマサイエ
ンス株式会社において高速液体クロマトグラフィー
法でそれぞれ測定した。なお，組織内薬物濃度の定
量限界は 1.00 ng/gで，血漿中薬物濃度の定量限界
は 5.0 ng/mLであった。
II．結果
1．研究対象者の構成および患者背景
本研究のスクリーニング後同意取得された 18例
のうち，3例が適格基準を満たさず，1例が適格基

準は満たしたが，手術予定組織の登録数が満了して
いたので組入れられなかったため，14例が組入れ
られた。組入れられた全 14例に LSFXが投与され
た。その内訳を Fig. 1に示した。本研究では，中
止・脱落となった症例はなく，安全性解析集団，Full
analysis set（FAS）採用者および主要評価の対象
集団である Per protocol set（PPS）採用者は 14例
であり，採取組織別では副鼻腔粘膜が 5例，中耳粘
膜が 4例，口蓋扁桃組織が 5例であった。LSFXの
投与後に中止に至った症例はなかった。PPSの解
析集団における患者背景を Table 1に示した。採取
組織別の患者背景では，副鼻腔粘膜摘出症例におい
て年齢が他の群と比べ高い傾向にあったが，血圧，
脈拍，体温には特筆すべき事項は確認されなかった。
副鼻腔粘膜が摘出された 5例のうち 4例に併存疾患
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Fig.　2.　Concentrations of LSFX in the plasma and otorhinolaryngological tissues. Data at 1.5 hours were from a previous study 

measured 1.5±0.5 hours after LSFX administration5). Data at 4 hours were from this study, measured at 4.0±1.0 hours after 

LSFX administration. Data are expressed as means±SD. Each point represents the observed concentration.
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Table　2.　Sampling time and concentrations of lascu-

floxacin in the otorhinolaryngological tissues 

and plasma, and the tissue-to-plasma concen-

tration ratios in the LSPOT study

Item LSPOT study

Sampling time (hr) 3.83-4.25

Tissue concentration (ng/g) 1,187.3±382.3

Plasma concentration (ng/mL)   565.1±163.3

Tissue/plasma concentration ratios   2.11±0.43

があり，その内訳として 1例に骨粗鬆症，高血圧お
よび背部痛，1例に喘息，1例に季節性アレルギー，
1例に腎結石症が認められた。また，口蓋扁桃組織
が摘出された 5例のうち 4例に併存症があり，その
内訳として 1例に IgA腎症，高血圧および肝血管
肉腫，1例に糖尿病，うつ病および脂質異常症，1
例にアレルギー性鼻炎，1例に乾癬が認められた。
なお，LSFXが投与された全 14例に対して安全性
に関する調査が行われた。
2．主要評価項目の結果
PPSの解析集団（14例）における LSFXの組織
内薬物濃度，血漿中薬物濃度，ならびにその組織/
血漿中濃度比を Table 2に示した。本研究における
LSFX投与 4時間後の組織内/血漿中濃度比は，2.11
±0.43（平均値±標準偏差）であった。
採取組織別の LSFXの組織内薬物濃度および血
漿中薬物濃度を Fig. 2に示した。投与 4時間後に
おける組織内薬物濃度は，副鼻腔粘膜，中耳粘膜お
よび口蓋扁桃組織でそれぞれ 1,322.0±373.9，873.8
±282.3および 1,303.4±371.0 ng/gであった。投与

4時間後の血漿中濃度は，採取組織別に 657.6±209.5
ng/mL，514.8±107.8 ng/mLお よ び 513.0±132.1
ng/mLであった。なお，Fig. 2には投与 1.5時間後
の組織内薬物濃度および血漿薬物濃度の参考値デー
タとして，先行試験である臨床薬理試験の結果を引
用した。また，採取組織別の組織/血漿中濃度比を
Fig. 3に示した。組織内/血漿中濃度比は副鼻腔粘
膜，中耳粘膜および口蓋扁桃組織でそれぞれ，2.04
±0.32，1.66±0.24および 2.53±0.21であった。な
お，薬物投与から各組織のサンプル採取までの時間
は，事前に研究実施計画書で規定された時間内に採
取された。
3．副次評価項目の結果
有害事象のうち，本研究との関連性が否定できな
い，かつ，被疑薬と考えられる薬剤が研究対象薬で
あることが否定できないものを副作用とした。死亡
および重篤な有害事象および副作用の報告は存在し
なかった。また，有害事象および副作用による中止
症例も存在しなかった。有害事象としては，副鼻腔
粘膜摘出症例で嘔吐が 1例（1件），中耳粘膜摘出
症例で痙攣発作が 1例（1件），口蓋扁桃組織摘出
症例で潮紅が 1例（1件）認められたが，いずれの
有害事象も本研究との関係性が否定でき，かつ，
LSFXが被疑薬と考えられる有害事象は認められな
かった。
III．考察
耳鼻咽喉科領域はヒトへの外来微生物の侵入門戸
となっており，感染症の好発部位である。近年，耳
鼻咽喉科領域感染症における原因菌の薬剤耐性化傾
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Fig.　3.　Tissue/plasma concentration ratios of LSFX in the plasma and 

otorhinolaryngological tissues. Data at 1.5 hours were from a previous 

study measured 1.5±0.5 hours after LSFX administration5). Data at 4 

hours were from this study, measured at 4.0±1.0 hours after LSFX ad-

ministration. Data are expressed as means±SD. Horizontal bars indi-

cate the means and the vertical lines represent the SD. Each point rep-

resents the observed concentration.
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向は顕著であり，その対策が課題となっている８，９）。
また，呼吸器・耳鼻科感染症を取り巻く環境変化と
しては，感染症ハイリスクとなる高齢者や基礎疾患
を有する患者が増加する１０，１１）一方で，新規抗菌薬の
開発は減少傾向を示している１２，１３）。実臨床では原因
菌が判明していることはまれであり，多くはエンピ
リック治療となっている。このような環境変化の中
において，当然抗菌薬が必要ではない病態の時は使
用されるべきではなく，必要である時も，適切な治
療薬を選択したうえで，必要な量を必要な期間のみ
使用するように心がけるべきである。
今回の LSFXの耳鼻咽喉科領域における組織移
行に関する検討では，LSFX錠 75 mg投与 4時間
後における副鼻腔粘膜，中耳粘膜および口蓋扁桃組
織の LSFX濃度（平均値±標準偏差）がそれぞれ
1,322.0±373.9，873.8±282.3お よ び 1,303.4±371.0
ng/g，この時の血漿中濃度（平均値±標準偏差）は
それぞれ 657.6±209.5，514.8±107.8および 513.0±
132.1 ng/mLであった。投与 4時間後の LSFXの組
織内濃度は，われわれが行った先行試験である投与
1.5時間値の 1.6～5.0倍であり，予測のとおり，Tmax
の 1.5時間後である投与 4時間後には十分な組織移
行が確認できた。なお，本研究における投与 4時間
後の血漿中濃度は 565.1±163.3 ng/mLであり，先

に行われた薬物動態を評価した研究における LSFX
投与 4時間後の濃度と同等であった１４）。
耳鼻咽喉科領域感染症の 3大原因菌として肺炎球

菌（Streptococcus pneumoniae），インフルエンザ
菌（Haemophilus influenzae），モラクセラカタラー
リス菌（Moraxella catarrhalis）が知られており，
その他に A群 β 溶連菌（Streptococcus pyogenes），
黄色ブドウ球菌（Staphylococcus aureus），嫌気性
菌なども関与している１５，１６）。上記の LSFXの組織内
濃度は，これらの臨床分離株に対する LSFXの
MIC90を上回っており，特に S, pneumoniae，H. influ-
enzae ， M. catarrhalis ， S. pyogenes および S.
aureus に対するMIC90は 0.06 μg/mL以下であり，
上記の組織内濃度はMIC90の 10倍超であったこと
をふまえると，耳鼻咽喉科感染症患者に対する
LSFXの臨床的有効率が 84.8～92.9%であったこと
を支持する結果であったと考えられた１７）。
また，近年，臨床現場で汎用されている β ―ラク
タム系抗菌薬やマクロライド系抗菌薬に対する耳鼻
咽喉科領域感染症の主要原因菌の感受性低下がみら
れ て い る が，penicillin-resistant S. pneumoniae
（PRSP）に対する LSFXのMIC90は 0.06 μg/mL，β -
lactamase negative ampicillin resistant H. influen-
zae（BLNAR）に対する LSFXのMIC90は 0.06 μg/



【原著・臨床】lascufloxacin の組織移行性

450 日本化学療法学会雑誌 Vol. 70 No. 6

mLであり１７），β ―ラクタム系抗菌薬に感受性が低い
耐性菌に対しても強い抗菌力を示すことが，臨床分
離株を用いた抗菌力測定試験の結果から明らかと
なっている。
さらに，主要原因菌の耐性化という点では，組織
内濃度とmutant prevention concentration（MPC）
の関係性から考察が可能である。LSFXのMPCが
得られている原因菌は限られているが，主要原因菌
種である S. pneumoniae および S. aureus に対する
MPCは，それぞれ 0.125 μg/mLおよび 0.06 μg/mL
であり１７），組織内濃度はMPCよりも高かったこと
より，これら原因菌に対する耐性化リスクは低いと
考えられた。本研究における LSFX錠 75 mg投与
4時間後の組織内/血漿中濃度比は，2.11±0.43（平
均値±標準偏差）であり，組織内/血漿中濃度比は
副鼻腔粘膜，中耳粘膜および口蓋扁桃組織でそれぞ
れ，2.04±0.32，1.66±0.24および 2.53±0.21であっ
た。なお，われわれが先に行った臨床薬理試験にお
ける LSFX投与 1.5時間（1.5±0.5時間）後の組織/
血漿中濃度比は，2.31±1.26であった。本研究では，
中耳粘膜において他の組織と比較して，組織内
LSFX濃度が低い傾向が認められたものの， LSFX
の組織/血漿中濃度比は，先行試験をふまえると投
与 1.5時間および 4時間後において概ね 2以上を示
し，良好な組織移行性を有することが確認された。
他のキノロン系抗菌薬においても組織移行性の検討
が行われているが，組織/血漿濃度比は Garenoxacin
（GRNX）では，副鼻腔粘膜が 1.03±0.39，中耳粘膜
が 1.04±0.38および口蓋扁桃組織が 1.61±0.24１７）で
あり，Sitafloxacin（STFX）では中耳粘膜が 1.4±0.7，
上顎洞粘膜が 1.1±0.8，篩骨洞粘膜が 1.6±0.5およ
び口蓋扁桃組織が 1.8±0.4との報告１８）がされている。
これらの報告をふまえると，LSFXは従来のキノロ
ン系抗菌薬（GRNXおよび STFX）と同等または
それ以上の組織移行性を有していると考えられた。
しかし，LSFXの耳鼻咽喉科組織に対する良好な移
行性を示すメカニズムはまだ解明されておらず，今
後の研究に期待したい。
また，LSFX錠 75 mgは常用量としてこれまで
の他のキノロン系抗菌薬よりも 1回の投与用量が少
ないため，血漿中濃度が相対的に低い傾向がある。
GRNXの常用量 400 mgの投与 2.5～3.5時間後にお
ける平均血漿中濃度は副鼻腔粘膜濃度測定時が 6.12

±1.80 μg/mL，中耳粘膜濃度測定時が 5.80±2.57
μg/mLおよび口蓋扁桃組織濃度測定時が 5.86±
0.20 μg/mLであり１９），LSFXの血漿中濃度はその 1/
9～1/10程度の濃度であった。また Levofloxacin
（LVFX）は常用量として 500 mgが使われており，
それより低い用量である 200 mg投与 4時間後にお
ける平均血漿中濃度は 1.78±0.53 μg/mLであり２０），
LSFXの血漿中濃度はそれより低い濃度であった。
LSFXは全身曝露量を抑えることで，副作用発現の
リスク軽減に寄与している可能性が考えられる。
LSFXは感染病巣における高い効果が発揮され，有
用性と安全性のメリットを兼ね備えた薬剤と考えら
れる。
耳鼻咽喉科領域感染症に対しても，Antimicrobial
Resistance（AMR）対策を行って耐性菌の出現を
抑制するのと同時に疾患を治療することが求められ
る２１）。抗菌薬の適正使用を実践するために，PK/PD
理論に基づいた最適な用法・用量の設定が重要と考
えられており７），薬物濃度と効果の関係を考えるう
えで，本来，感染部位における必要十分量の抗菌薬
を用いることが望ましい７）。PKパラメータとして
通常は血中濃度を基にしたパラメータとMICを組
み合わせて，PK/PD理論が構築されているが，
LSFX錠 75 mgのように全身曝露量が低く抑えら
れている薬剤においては，血中濃度だけではなく組
織内濃度を基にした PK/PD理論によっても検討さ
れるべきと考えられる。特に，原因菌ならびに感染
部位が明らかな場合には，標的組織における組織内
濃度に基づく PK/PD理論によって，全身曝露量を
抑えつつ耐性菌出現に対してより適正な抗菌薬の使
用が可能になるであろう。以上，本研究で示された
耳鼻咽喉科領域における LSFXの良好な組織移行
性は，耳鼻咽喉科領域感染症における主要原因菌の
耐性化が進行している現状において，LSFXが投与
量を減らしつつも必要な殺菌効果をもつ有用な薬剤
であることを裏づけたものと考えられた。
利益相反自己申告：本研究は，杏林製薬株式会社
から研究資金の提供を受けて実施された。杏林製薬
株式会社は本研究の研究計画書の概要の作成に関
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Open-label study of penetration of lascufloxacin into otorhinolaryngeal
tissues (LSPOT study)

Kenji Suzuki１）, Miyuki Mori２）, Akira Kikuchi３）and Yasuyuki Ishikawa３）

1）Department of Otorhinolaryngology, Yonaha Okanoue Hospital, 1―Sakuranooka, Kuwana, Mie, Japan
2）Department of Pharmacy, Yonaha Okanoue Hospital
3）Medical affairs, Clinical Development Center, Kyorin Pharmaceutical

To evaluate the penetration of lascufloxacin (LSFX), an oral fluoroquinolone antibacterial agent, into
otorhinolaryngeal tissues, we measured its concentrations in the nasal sinus mucosa (maxillary sinus mu-
cosa, ethmoid sinus mucosa), middle ear mucosa, palatine tonsillar tissue, and plasma in patients who had
undergone otorhinolaryngological surgery. The tissues and plasma were sampled 4 hours after the drug
administration, when the tissue concentrations were expected to have reached their peak (jRCTs
031200219).
The tissue concentrations of LSFX, the primary endpoint, were 1,322.0±373.9, 873.8±282.3, and 1,303.4±

371.0 ng/g in the sinus mucosa, middle ear mucosa, and palatine tonsillar tissue, respectively. The plasma
concentrations were 657.6±209.5 ng/mL when sinus mucosa concentrations were measured, 514.8±107.8
ng/mL when middle ear mucosa concentrations were measured, and 513.0±132.1 ng/mL when palatine
tonsillar tissue concentrations were measured. Plasma concentrations were lower than the tissue concen-
trations. The tissue/plasma ratios of LSFX concentrations were 2.04±0.32, 1.66±0.24, and 2.53±0.21 for
the sinus mucosa, middle ear mucosa, and palatine tonsillar tissue, respectively. We observed no adverse
events that were potentially causally related to the study.
The tissue concentrations at 4 hours after LSFX administration (75 mg) were 1.6- to 5.0-fold higher than
those at 1.5 hours (1.5±0.5 hours) reported previously. The tissue concentrations of LSFX at 4 hours after
LSFX administration were ＞10-fold higher than the MIC90 of LSFX for the primary causative organisms
of otorhinolaryngological infections. The tissue/plasma concentration ratios of LSFX increased by ＞2-fold
from 1.5 to 4 hours after administration. The favorable tissue concentration of LSFX in otorhinolaryn-
gological tissues confirms its usefulness in the current era, in which the main causative organisms of otor-
hinolaryngological infections are becoming increasingly resistant to antibacterial drugs.


