Chinolony

Chinolony se radi do skupiny chemoterapeutik. Jsou to primarné baktericidni latky, které Ize podle
antibakteridlni aktivity, praniku do tkani a Sitky antibakteriadlniho spektra rozdélit do 4 generaci podle
antimikrobialniho spektra a svych vlastnosti.

Chemicky jsou odvozeny od bicyklické struktury - chinolonu. Starsi latky (1. generace)
postradaji v molekule atom fluoru. Byly uréeny k 1é¢bé infekci mocovych cest, a dnes

Vv

3irsi spektrum ucinku a lepsi systémovou distribuci. Rikdme jim také fluorochinolony.

Dnes v praxi pouzivdme pouze fluorované chinolony. Z toho dlivodu se termin HO F
"chinolony" a "fluorochinolony" zaménuje.
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Jejich Ucinek je zavisly na koncentraci, maji vyznamny postantibioticky efekt.
Mechanismus ucinku
Spocivéa v inhibici syntézy DNA. Fluorochinolony blokuji gyrazy (bakteridlni topoizomerazy - enzymy odpovédné

za spravné splétani a rozplétani retézcl bakteridlni nukleové kyseliny v pribéhu G faze bunééného cyklu.) Tim
vznikaji zlomy v bakteridlni DNA a bakteridIni bunika umira.

Mechanismy rezistence
Vznik rezistence na fluorochinolony je pomérné ¢asty. Rezistence vznikd na podkladu strukturni zmény gyrazy,
snizeni prostupnosti bakterialni membrany i exprese efluxnich pump. Rezistence byva Casto zkfizena nejen s

dalsimi chinolony, ale také s jinymi antibiotiky (napf. tetracykliny, B-laktamy).

Nezadouci ucinky

= Kozni alergické reakce a fototoxicita (poucit pacienta o fotoprotekci).
= Artropatie - mohou se vyskytnout poruchy slach a chrupavek (poucit pacienta o klidovém rezimu).
= Zavraté a bolesti hlavy - ¢asto u rizikovych pacientd s onemocnénim CNS.
= Prodlouzeni QT intervalu.
= GIT obtize.
Kontraindikace
= Epilepsie;

= gravidita a kojent;
= novorozenci a déti do 15-18 let (obava z mozné inhibice rdstu kloubni chrupavky, kterd byla pozorovéana v
preklinickych studiich u mladat).

Farmakokinetika

Chinolony se dobre vstrebavaji per os, dobre pronikaji do tkani. Vysoké koncentrace maji predevsim v moci, zluci,
stolici, plicich, ledvinach a prostaté.

Interakce
Tvori nevstrebatelné komplexy s dvojmocnymi a trojmocnymi ionty. Pfi pfedepsani tohoto antibiotika je dlezité

poucit pacienta o nevhodnosti sou¢asného podavani pripravkd obsahujicich vapnik, hot¢ik, zelezo, prakticky vsech
antacid a potravy bohaté na tyto prvky.

Fluorochinolony jsou inhibitory cytochromového systému, zejména isoforem CYP1A2 a CYP3A4. ZvySuji tak Ucinek
rady Iéliv, zejména teofylinu, kofeinu, digoxinu, glibenklamidu, rifampicinu, cyklosporinu.

U pacientd |é¢enych peroralnimi diabetiky se mohou vysyknout poruchy glukézové tolerance.
Inkompatibilita

Fluorochinolony spolu s B-laktamy spolu vytvari komplexy. Proto neni mozné je podavat spolu v jedné infuzi.

Antimikrobialni spektrum a indikace
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Chinolony jsou U¢inné proti G+ kokum (Streptococcus pneumoniae), anaerobum, velmi dobrou G¢innost maji
proti enterobakteriim a G— kokidm (Neisseria). Uzivaji se i proti intracelularnim patogentm (Legionella,
Chlamydia, Mycoplasma,...)

Jednd se o léky rezervni. Indikovény jsou pouze v pripadech, ze jsou antibiotika prvni volby nelcinna nebo
nevhodnd. Lze je pouzit pro infekce stfevni, mocové, zlucové, dychacich cest, v kombinaci v [é¢bé tuberkulézy nebo
lepry.

Prehled fluorochinolonu

Nefluorované chinilony 1. generace se jiz v terapii neuzivaji. Fluorochinolony se daji roztridit do 2. az 4. generace.
Jednotlivi autori se v rozdéleni do generaci vyrazné lisi. V nasledujicim textu je pouzito rozdéleni dle monografie
Farmakologie autor& Svihovec a kol. (2018). Pro praktické pouziti neni rozdéleni do generaci stézejni, proto jsou
délezité charakteristiky uvedeny pfimo u jednotlivych zastupcll. V ¢lanku jsou uvedeny pouze latky registrované v CR.

Chinolony 2. generace

Norfloxacing,
Prvni fluorochinolon, jesSté nedosahuje dostate¢né sérové
koncentrace. /ndikace: infekce mocovych cest.

Pefloxacing,
Pfi jaternim selhani dochazi ke zpomaleni eliminace. /ndikace: infekce
mocovych cest.

Ofloxacing,
Snizené funkce ledvin zpomaluje eliminaci. /ndikace: infekce
mocovych cest, pseudomonddové infekce, cholera, bfisni tyfus,
salmonelové a shigelové enterokolitidy.

Ciprofloxacing,
Eliminaci zpomaluje pouze vyrazné snizena rendlni clearance, Uprava Cifloxinal®, hromadné vyrabény Ié¢ivy
davky vétSinou neni nutnd. /nterakce: vyznamné zpomaluje pfipravek s ciprofloxacinem pro peroraini
metabolismus teofylinu (vZzdy je nutna kontrola plazmatickych podani
koncentraci teofylinu, pripadné volba jiného antibiotika). /ndikace:
Siroké jako u ofloxacinu - infekce mocovych cest, enterokolitidy
vSeho druhu, bfisni tyfus, cholera, pseudomonéadové infekce.

Chinolony 3. generace

Uéinné proti G+ (véetn& pneumokoki) i G— mikroorganizm@m. Léky této generace v CR vétsinou nejsou
registrovany, jejich typicka indikace je zalozni |é¢ba pneumokokovych infekci.

Levofloxacing,
Levotocivy enantiomer ofloxacinu vlastnosti ma velmi podobné. /ndikace: pneumonie, pyelonefritida a infekce
mocovych cest, bakteridlni prostatitida nebo lokalné jako oftalmologikum.

Chinolony 4. generace

Vyrazny Uc¢inek proti Streptococcus pneumonie, a ale také nékterym anearobdm.

Moxifloxacin #
P.o. pouziva se v jedné denni ddvce. /ndikace: pouze jako zalozni antibiotikum - akutni exacerbace CHOPN,
pneumonie, infekce v oblasti panve nebo lokdIné jako oftalmologikum.

Prulifloxacin g,
P.o. v jedné denni davce. /ndikace: pouze jako zalozni antibiotikum pro terapii infekci mocovych cest, akutni
exacerbace chronické bronchitidy, bakterialni rinosinusitida.

Odkazy
Souvisejici ¢lanky

= Antibiotika
= Sulfonamidy
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