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Первые препараты класса хинолонов, со
держащ ие в положении б хинолонового цикла 
атом фтора, широко известны как фторхино- 
лоны (ФХ), точнее 6-фторхинолоны, приме
няются в клинической практике практически 
20 лет, содержат один атом фтора в молекуле 
и поэтому обозначаются также как монофтор- 
хинолоны. Они характеризуются широким ан
тибактериальным спектром, высокой бактери
цидной активностью, оптимальной фармакоки
нетикой, широкими показаниями к применению 
и в целом хорошей переносимостью, в том чис
ле при длительных курсах лечения. М еж ду  
этими препаратами имеется и ряд различий по 
степени активности (в зависимости от вида 
микроорганизма, характера и локализации ин
ф екции), ф арм акокинетическим  свойствам, 
длительности действия и соответственно по 
широте показаний и применению.

Высокая эффективность в клинике моно- 
фторхинолонов стимулировала поиски новых 
препаратов в ряду б-Ф Х, в первую очередь с 
более высокой активностью в отношении грам- 
положительных аэробных бактерий (стафило
кокков, стрептококков, энтерококков), анаэро
бов и микроорганизмов с внутриклеточной  
локализацией в инфицированном организме. 
Важными были также поиски ФХ с еще более 
длительным действием с целью снижения до
зировок и частоты применения в сутки.

Одно из направлений этих исследований 
касалось синтеза соединений с введением вто
рого атома фтора в молекулу в положение 8 
цикла и был введен термин дифторхинолоны. 
Первым препаратом этой группы, предложен
ным для широкого применения, был л ом еф - 
локсацин (аналог пефлоксацина и норфлокса- 
цин а), одн ак о су щ ест в ен н о го  повы ш ения  
активности in vitro в отношении грамположи- 
тельных кокков и внутриклеточных патогенов 
в сравнении с ранее известными наиболее ак
тивными монофторхинолонами офлоксацином  
или ципрофлоксацином достигнуто не было.

Второе направление исследований шло по 
линии синтеза аналогов монофторхинолона цип- 
рофлоксацина, Ф Х с наиболее высокой бакте-
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рицидной активностью и клинической эф ф ек
тивностью, связанных с циклопропильным ра
дикалом по положению 1 . Были проведены ин
тенсивные поиски новых производных в ряду
1 -циклопропильных аналогов ципрофлоксаци- 
на, в том числе и среди 6,8 дифторхинолонов.

В результате работ японских исследовате
лей (фирма Dainippon) и специалистов Фран
ции (фирма Rhone-Poulenc Rorer) и США (фир
ма Warner-Lambert) в 1989 г. был синтезирован 
новый дифторхинолон —  препарат спарфлокса
цин (СПФЛ), аналог ципрофлоксацина, который 
кроме дополнительного атома фтора в положе
нии 8, содержал еще аминогруппу (NH2) в по
ложении 5 хинолонового цикла. Введение ами- 
но- группы в структуру молекулы в сочетании 
с характером заместителей по положениям 1, 7 
и 8 позволило существенно повысить активность 
соединения в отношении грамположительных 
кокков (включая метициллино-устойчивые и по- 
лирезистентные штаммы стафилококков), ана
эробов и микроорганизмов с внутриклеточной, 
локализацией. Важно, что при этом не снижа
лась высокая активность СПФЛ в отношении 
грамотрицательных бактерий.

В России СПФЛ зарегистрирован, пред
ставлен на фармацевтическом рынке и разре
шен к применению под названием «Спарфло» 
(фирма Dr. Reddy's Laboratories, Индия); Спар
фло выпускается в таблетках по 200 мг (6 таб
леток в упаковке).

СПФЛ характеризуется широким антибак
териальным спектром действия, включающим 
грам полож ительны е и грам отрицательны е  
аэробные бактерии, спорообразующие и неспо
рообразующие анаэробы и ряд микроорганиз
мов с внутриклеточной локализацией в инфи
цированном организме.

СПФЛ хорош о проникает в микробную  
клетку и характеризуется высокой бактерицид
ной активностью. По механизму антимикроб
ного действия препарат соответствует другим 
Ф Х, и основными мишенями его действия в 
микробной клетке являются два фермента из 
группы топоизомераз: ДНК-гираза и топоизо- 
мераза IV. Высокая активность СПФЛ в отно
шении грамположительных бактерий —  стафи
лококков, стрептококков, энтерококков связана



в первую очередь с высокой ингибирующей  
активностью препарата в отношении топоизо- 
меразы IV. Одновременно сл едует подчерк
нуть, что сохраняется и высокая активность в 
отношении грамотрицательных бактерий, что 
свидетельствует и о высокой степени ингиби
рования ДНК-гиразы.

СПФЛ характеризуется выраженным по- 
стантибиотическим эффектом.

СПФЛ характеризуется интересными ф ар
макокинетическими свойствами. В сравнении с 
другими ФХ этот препарат несколько медлен
нее всасывается при приеме внутрь, его мак
симальный уровень в крови достигается через  
3-6 часов.

Препарат хорошо проникает в органы, тка
ни, биологические жидкости и в клетки мак
роорганизма.

Концентрация СПФЛ в органах и тканях 
близка к сывороточной или значительно пре
вышает ее: индекс ткань/плазма находится в 
пределах от 0,73 до 9,0.

Прием пищи практически не влияет на вса
сывание СПФЛ. Антациды и другие препараты, 
содержащие катионы дву- и трех-валетных ме
таллов, замедляют всасывание СПФЛ (образо
вание плохо растворимых хелатных комплексов, 
не проявляющих антимикробного действия.

Важны наблюдения, которые показывают, 
что в условиях инфицированного организма у  
больных с ожоговой инфекцией фармакокине
тика СПФЛ (400 мг внутрь) не изменяется.

Накоплен достаточно больш ой опыт по 
применению СПФЛ в клинической практике. 
Практически во всех наблюдениях применя
лись низкие суточные дозы.

Как правило, начальная доза в первый день 
лечения составляла однократно 400 мг (2 таб
летки) и затем во все последующие дни толь
ко по 200 мг один раз в сутки (до 10-14 дней). 
Эта ж е схема, рекомендована в инструкции по 
применению Спарфло.

Представляют интерес результаты приме
нения СПФЛ при лечении осложненных форм  
гнойной инфекции по данным Института хи
рургии им А. В. Вишневского РАМН. Спарфло 
(СПФЛ) применяли по стандартной схеме 3-9 
суток в комплексной терапии для лечения 24 
больных с гнойными ранами мягких тканей (11 
наблюдений) и ожоговой инфекции (13 больных). 
Следует отметить, что препарат применяли у  
больных с тяжелыми формами гнойной инфек
ции, в том числе у  4 -х  с хроническим остеоми
елитом (длительность 2-6 лет), осложненным  
гнойной инфекцией мягких тканей, у  больного 
с сахарным диабетом и у больного с гангреной 
стопы. У 11 больных с термическими пораж е
ниями были глубокие ожоги с 10 —  > 20% по
верхности тела. Полное излечение от инфек

ции в конце курса лечения наблюдалось у 18 
больных (75%) и клиническое улучш ение— у 
6 (25%); элиминация возбудителя— у 18, эли
минация с суперинфекцией — у 3, персистен- 
ц и я —  у 3 больных. При термической травме 
сохранялась длительная циркуляция СПФЛ в 
организме больных, а оптимальные значения  
фармакокинетических параметров позволяют 
предполагать и высокую активность СПФЛ при 
стафилококковой инфекции в меньших дозах.

В клинических наблюдениях отмечается, 
как правило, хорошая переносимость СПФЛ 
при назначении препарата по основной схеме. 
Чаще всего побочные реакции отмечаются со 
стороны желудочно-кишечного тракта (диарея, 
тошнота, рвота), частота которых колеблется 
от менее 2 до 1 1 %, со стороны центральной 
нервной системы (наруш ение сна, головная 
боль) —  <2-4,2%, кожные реакции (в том чис
ле и фоточувствительность) —  от < 2 до 5%. 
При применении СПФЛ, также как и других 
Ф Х , долж ны  быть исключены пребы вание  
больного на солнце или УФ-терапия. При при
менении Ф Х возможно удлинение интервала 
QT. Этот эф ф ект относится к очень редким  
(0,01- 0,001% и реж е) нежелательным реакци
ям. При применении СПФЛ он отмечен в 14,5 
случаев на 1 миллион больных; кардиваскуляр- 
ные нарушения при применении препарата у 
750 тыс. больных зарегистрированы в 7 наблю
дениях, причем у  всех этих больных до нача
ла лечения СПФЛ имела место та или другая  
сосудистая патология. В связи с этим препарат 
не рекомендуется применять у  больных с тя
желой сердечно-сосудистой патологией и на
рушениями ритма сердца, которым назнача
ются антиаритмические препараты.

П ри веденны е данны е показы ваю т, что 
СПФЛ является эффективным антибактериаль
ным препаратом системного действия, удобным 
для применения, в том числе и в амбулаторной 
практике, с широкими показаниями и с доста
точно хорошей переносимостью. Строгое соблю
дение инструкции по применению СПФЛ, с 
учетом чувствительности возбудителя инфекции 
к препарату и локализации процесса, противо
показаний к применению и особенностей взаи
модействия с другими лекарственными сред
ствами, позволит длительное время сохранить 
высокую эффективность СПФЛ при лечении  
бактериальных заболеваний, в том числе и как 
средство эмпирической терапии, эффективно
го при инфекциях, вызванных клиническими 
штаммами, устойчивыми к другим группам ан
тимикробных агентов.

Учитывая проблему лечения лекарственно
резистентны х микобактериозов, применение 
СПФЛ при этих инфекциях представляет зна
чительный интерес для специальной публикации.


