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B/26.
Aminoglikozidok, fluorokinolonok, kinolonok,

húgyúti fertőtlenítők
· Aminoglikozidok
· A bakteriális riboszóma 30S alegységéhez kötődnek be, így megakadályozzák a transzlációt (fehérjeszintézis gálók)
· Nagy koncentrációban irreverzibisen gátolják az elongációt, így baktericid hatásúak. Kisebb koncentrációban a mRNS-hez kötődnek, és abban okoznak torzulást.
· A baktériumokba aktív transzporttal jutnak be, ami hát ugyebár oxidatív foszforilációhoz (ATP-szintézis) kötött, Ennek megfelelően ezek a gyógyszerek nem nagyon hatnak anaerob baktériumokon.
· Szintén nem hatnak az intracelluláris kórokozókra, mivel az eukarióta sejt nem rendelkezik felvevő rendszerrel.
· Az aminoglikozidokkal szembeni rezisztencia oka mutációs változás vagy plazmid közvetített enzimindukció lehet, ami a vegyületet módosítva inaktiválja azt (ilyen pl. a Pseudomonas aeruginosa).
· Általában gyors baktericid hatás jellemzi őket, széles spektrumúak, és lassan alakul ki velük szemben rezisztencia, azonban hátrányuk, hogy eléggé toxikusak (vese- és ototoxikusak).
· A szervezetben nem nagyon metabolizálódnak, a vesén keresztül glomerulus filtrációval változatlan formában ürülnek. A vesekéregben bedúsulnak.
· Főleg Gram-negatív pálcák okozta fertőzésekben adjuk, így kitűnő aerob enterobacteriumok okozta fertőzésekben és enterococcusok okozta UTI-ban.
· Szintén alkalmazhatók Gram-pozitív coccusok ellen β-laktámokkal kombinálva (potencírozó szinergizmus).
· Indikációs körét tekintve két csoportra osztjuk a vegyületeket:
· általános indikációk (UTI, cholecystitis, Gram-negatív endocarditis);
· specifikus indikációk.
· Ún. posztantibiotikus hatással jellemezhetők: miután a szervezetből kiürülnek, a baktériumok még egy ideig sztatikus állapotban vannak. Ez elehetőséget ad a napi egyszeri dozírozásra.
· Jellemzőjük, hogy a baktericid hatás dózisfüggő, míg a toxicitás időfüggő. A napi egyszeri nagy dózis tehát jó.
	Aminoglikozidok

	Indikációs csoport
	Vegyület neve
	Tulajdonságok

	Általáos indikációk
	Gentamycin

Tobramycin

Netilmycin

Amikacin
	· A gentamycin a legtoxisabb ezek közül.

· Az amikacin alkalmas Pseudomonas aeruginosa okozta betegségek kezelésére is.

· Gram-negatív UTI, - cholecystitis, - endocarditis.

· Meningitis egyikkel sem kezelhető, mert nem jutnak át a vér-agy gáton.



	Specifikus indikációk
	Streptomycin
	· Antituberculotikum (Mycobacterium tuberculosis).

· Csak az aktív formában adható, amikor a betegben nagy számban vannak jelen extracelluláris kórokozók.

· Az intracellulárisan elhelyezkedő baktériumokra nem hat.

· Kifejezetten ototoxikus.



	
	Kanamycin
	· Atípusos mycobaktériumok és multirezisztens Mycobacterium tuberculosis okozta betegségek.

· Nagyon toxikus.



	
	Neomycin
	· Szisztémásan nem adható, csak lokálisan alkalmazzuk szemcsepp formájában.

· Egyes esetekben per os adhatjuk, amikor lokálisan a bélben ammóniatermelő baktériumok csíraszámának csökkentése a cél. Ezzel csökkenthető májelégtelenségben az ammóniaterhelés.

· A bélből nem szívódik fel.



	
	Spectinomycin
	· Penicillin rezisztens Neisseria gonorrheae ellen alkalmazható.




· Kinolonok, fluorokinolonok
· DNS-szintézist gátló antibiotikumok. A giráz enzim  gátlásával megakadályozzák a DNS-hélix kitekeredését, így a duplikációt végző fehérjék számára hozzáférhetetlen a génállomány.

	Giráz gátlók

	Alcsoport
	Vegyület neve
	Tulajdonságok

	Kinolon szerkezetek
	Nalidixsav

Oxolinsav


	· Szűk spektrumúak, csak a Gram-negatív Enterobacteriaceae család tagjai ellen hatásosak.

· Hatásuk baktericid.

· Nagymértékben dúsulnak a vizeletben, ezért UTI-ban alkalmazzuk.

· A giráz négy alegységén összesen egy támadáspontjuk van, ezért mutáció révén viszonylag gyorsan alakulhat ki rezisztencia.



	Fluorokinolonok
	Norfloxacin
	· Még mindig csak UTI kezelésére alkalmas.



	
	Ofloxacin
	· Főleg a Gram-negatív enterobakteriumok ellen (E. coli, Shigella, Klebsiella).

· Átjut a vér-agy gáton.

· UTI-n kívül egy-két szisztémás indikáció is felmerül, mint pl. Gram-negatív peritonitis, de ki kell egészíteni más szerrel is, mert anaerobokra nem hat.

· A szervezetben nem metabolizálódik, ezért kombinálható más gyógyszerrel.

· [Tarivid]



	
	Pefloxacin
	· Ugyanaz.

· [Péflacine]



	
	Enoxacin
	· Ugyanaz.

· Kompetitív módon gátolja más gyógyszerek metabolizmusát.

· Magyarországon nincs forgalomban.

	
	Ciprofloxacin
	· Ugyanaz.

· Használható Pseudomonas aeruginosára is.

· A haemorrhagiás cystitist egyszeri adagja meggyógyítja.

· [Ciprobay]



	Szélesített spektrumú fluorokinolonok
	Levofloxacin

Sparfloxacin


	· Ugyanaz mint eddig, de ezek már Gram-pozitív kórokozók ellen is használhatók.

	
	Moxifloxacin
	· Ugyanaz mint eddig, de Gram-pozitívok és anaerobok ellen is alkalmazhatók (Acinetobacter ellen is).

· Súlyos nozokomiális infekciókban adjuk.




· Húgyúti fertőtlenítők
· 1. Nitrofurantoin.
· Furánszerű, vizeletben ható antibakteriális szer. Gram-negatív pálcákra, Staphylococcusra hatásos, Pseudomonasra nem. A szérumban és a szövetekben nem ér el terápiás koncentrációt.
· Mellékhatésai: allergia, bőrkiütés, GI panaszok, láz, pneumonitis, neuritisek.

· Alsó húgyúti fertőzésekben alkalmazható, de ma már nem kifejezetten modern gyógyszer.

· 2. Kinolonok, fluorokinolonok.
· A nalidixsavnak, az oxolinsavnak és a norfloxacinnak szinte csak UTI az indikációja, de általában a kinolon- és fluoronokinolon-származékok alkalmasan húgyúti infekciók kezelésére.
