Florokinolonlar =
DNA- Jiraz Inhibitorleri



Siniflandirilmalari

1. Kusak : Nalidiksik asid, Oksolinik asid
Sinoksasin

2. Kusak : Pipedimik asid, Flumekin

3. Kusak Siprofloksasin,Norfloksasin

(Florokinolonlar) | of|oksasin, Fleroksasin,
Pefloksasin, Amifloksasin

Temafloksasin, Lomefloksasin
Enoksasin, Rufloksasin




Etki mekanizmalari

Nalidiksik asid ttrevi olan Florokinolonlar, DNA’y1 negatif

stipersarmal hale getiren DNA- giraz (topoizomeraz | 1)
enzimini, alfa- alt birimine baglanarak inhibe ederler. Boylece
bakteriler boltinemezler ve uzayip olurler. Novobiosin, DNA -
girazin beta- alt birimini etkiler. Siprofloksasin ve ofloksasin
ayrica, bakteri sitoplazma membramm zedeleyer ek,
digerlerine gore daha guclu antibakteriyel etki yaparlar.

Genis spektrumlu ve bakterisid etkilidirler.



Antimicrobials

aminoglycosides (308)

(hlocks formaticen of a functional 705
and induces misreading

spectinomycin (308)

(blocks Tormation of a funcuional T05)

tetracycline (308

polymyxin

(blocks entry of aa-tRNA)
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Farmakokinetik ozellikleri

Suda ¢oztnen lipofilikligl yuksek ilaglardir. Oral
biyoyararlanimlar: yuksektir.

+2 ve +3 degerlikli (besinler ve antasidler gibi ilaclar
Icindeki) metallerle selat yaparlar.

KC' de metabolize edilirler.

Bobreklerden glomertler filtrasyon ve tubuler
sekresyonla atilirlar.



Diren¢ mekanizmalari

Gram negatif bakteriler :

e Bakterl membraninin ilaca gecirgenliginin
azalmasi

Gram pozitif bakteriler :

 DNA-jiraz enziminde mutasyon (ilaca afinitesinin
azalmasi),

o Bakteri membraninda ilaci hiicre disina

pompalayan aktif bir pompa



Direnc¢c mekanizmalar

Resistance to fluoroquinolones: the basics

S

Gram (-) . Gram (+)




Kullanim yerleri

E. Coli ve psbdomonas gibi gr(-) basillere bagl: alt idrar yolu
(prostatit) infeksiyonlari,

o Shigella’'ya bagli gastroenterit tedavisindeilk tercih,

o Samonellatyphi

e Penisilinedirencli gonore

 N. Meningitis

 Melisiline- direncli staf. Aureus

NOT: Anaeroblar ve Nokardiya’'ya etkili DEGIL DIRL ER.






SIPROFL OK SASIN : KC ve safrada en yiiksek oranda

bulunandir. En kisa etkili kinolondur. Kistik fibrézde, psddomonas
Infeksiyonlarina kars: oral kullanilabilir.

RUFL OK SASIN : Kinolonlar icinde bugiin icin en uzun
etkilisidir.

PEFL OK SASIN : BOS aen fazla gegen kinolondur.

OFL OK SASIN : Metabolize edilmez, %95 oraminda
degismeden atilir. Sadece idrar yolu infeksiyonlarinda (6zellikle

prostatit’te) kullanlir.



Y an etkileri-1

En sik GIS etkiler,

Kondrotoksiktirler, artropati, 18 yas alt1
KONTRENDIKE,

SSS de GABA res. inhibisyonuyla konvtlsiyonlara
neden olabilir , yani prokonvulsandirlar.



Y an etkileri-2

Fotosensitivite,

Kristalri,

Teofilin ve kafeinin yikimum azaltirlar (KC
sitokrom enzim inh.)

Pefloksasin ve siprofloksasin, penisilin ve
aminofilin ile farmasotik gecimsizdirler.



