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摘要：西他沙星作为第四代氟喹诺酮类抗菌药物，对革兰氏阴性菌、革兰氏阳性

菌、非典型病原菌及厌氧菌等均具有良好的抗菌活性，对氟喹诺酮类耐药菌株、

耐甲氧西林金黄色葡萄球菌、青霉素不敏感肺炎链球菌以及肠球菌等也具有抑

制作用，在临床上广泛用于上呼吸道和下呼吸道感染、泌尿生殖系统感染、口腔

感染和中耳炎等疾病的治疗。西他沙星在５０～２００ｍｇ剂量范围内呈现线性药
代动力学特征，口服后吸收迅速，在全身各组织器官广泛分布，并主要以原型药

物从尿液排出，腹泻、恶心、肝功能异常是其常见药物不良反应。近年来，有临床

研究表明，西他沙星对多重耐药菌引起的呼吸机相关性肺炎、医院获得性肺炎、

肺结核、男性生殖支原体感染、脓肿分枝杆菌感染、牙源性感染、幽门螺杆菌感

染、难治性分枝杆菌皮肤感染也有效，但仍需更多临床研究评估其疗效和安全

性，同时需要开展在老年、肝功能不全等特殊人群中的药代动力学研究。本文系

统综述了西他沙星的药理作用机制、抗菌活性、药代动力学／药效学特征及临床
应用研究现状，旨在为临床安全有效地使用西他沙星提供参考依据。
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　　环丙沙星、左氧氟沙星、莫西沙星等氟喹诺酮类
抗菌药物自上世纪６０年代上市以来，在感染性疾病
中广泛应用。然而，随着耐药菌株在全球范围内的广

泛传播，使该类药物的临床应用面临严峻挑战［１］。

西他沙星作为第四代氟喹诺酮类新药，２０１９年我国批
准片剂在国内上市，用于治疗上呼吸道和下呼吸道感

染、泌尿生殖系统感染、口腔感染和中耳炎等疾

病［２－３］，其通过抑制细菌脱氧核糖核酸（ｄｅｏｘｙｒｉｂｏｎｕｃｌｅｉｃ
ａｃｉｄ，ＤＮＡ）旋转酶及拓扑异构酶Ⅳ的活性发挥杀菌作
用，且对部分其他氟喹诺酮类药物耐药菌株仍表现出

较好的抗菌活性。近年来，西他沙星也被用于治疗幽

门螺杆菌感染、肺结核、分枝杆菌皮肤感染、男性生殖

支原体感染。常规给药剂量为５０ｍｇ，ｂｉｄ或１００ｍｇ，
ｑｄ，口服后吸收迅速，在全身各组织器官广泛分布，主
要以原型药物从尿液排出。血药峰浓度／最低抑菌浓
度（ｍｉｎｉｍａｌｉｎｈｉｂｉｔｃｏｎｃｅｎｔｒａｔｉｏｎ，Ｃｍａｘ／ＭＩＣ）和２４ｈ血
药浓度－时间曲线下面积／最低抑菌浓度（ａｒｅａｕｎｄｅｒ
ｃｏｎｃｅｎｔｒａｔｉｏｎ－ｔｉｍｅｃｕｒｖｅ／ｍｉｎｉｍａｌｉｎｈｉｂｉｔｃｏｎｃｅｎｔｒａ
ｔｉｏｎ，ＡＵＣ２４／ＭＩＣ）是西他沙星主要的药代动力学／药
效学（ｐｈａｒｍａｃｏｋｉｎｅｔｉｃｓ／ｐｈａｒｍａｃｏｄｙｎａｍｉｃｓ，ＰＫ／ＰＤ）参
数。本文通过检索近年来中文数据库中国知网和英

文数据库ＰｕｂＭｅｄ相关文献，系统综述了西他沙星的
药理作用机制、抗菌活性、ＰＫ／ＰＤ特征以及在不同感
染治疗中的临床应用现状，旨在为临床安全有效地使

用西他沙星提供参考依据。

１　西他沙星药理作用机制和抗菌活性
１１　化学结构

西他沙星化学结构中 Ｃ－６位氟原子的引入，增
加了其对细菌 ＤＮＡ旋转酶的抑制作用，提高了对细
菌细胞膜的渗透性，进而增强抗菌活性。Ｃ－７位氮
杂双环结构的引入，显著增强其分子疏水性，提高了

跨膜渗透效率［３］。同时，Ｃ－８位氯原子的修饰，进一
步提高其抗菌活性，Ｎ－１位氟环丙氨基加强了其与
ＤＮＡ旋转酶复合物的结合能力，见图１。
１２　作用机制

西他沙星在腺嘌呤核苷三磷酸（ａｄｅｎｏｓｉｎｅｔｒｉｐｈｏｓ
ｐｈａｔｅ，ＡＴＰ）存在下，通过与细菌 ＤＮＡ旋转酶及拓扑

　　

图 １　西他沙星的化学结构式［３］

Ｆｉｇｕｒｅ１　 Ｔｈｅｃｈｅｍｉｃａｌｓｔｒｕｃｔｕｒａｌｆｏｒｍｕｌａｏｆｓｉｔａｆｌｏｘａｃｉｎ

异构酶Ⅳ共价结合，形成稳定的酶 －ＤＮＡ－药物三元
复合物，从而不可逆地抑制上述２种酶介导的 ＤＮＡ
超螺旋化调控与解环连反应［３］，最终导致细菌死亡。

此外，西他沙星对肺炎链球菌 ＤＮＡ旋转酶与拓扑异
构酶Ⅳ的半数抑制浓度（ｉｎｈｉｂｉｔｉｏｎｃｏｎｃｅｎｔｒａｔｉｏｎ５０，
ＩＣ５０）比值为１４０，表明其对２种酶具有近似等效的抑
制作用［４］。相较于左氧氟沙星、环丙沙星及莫西沙星

等同类药物，西他沙星对上述靶酶的抑制作用更强。

１３　抗菌活性
西他沙星对葡萄球菌属、链球菌属、肠球菌属、肠

杆菌属、枸橼酸杆菌属、梭杆菌属、流感嗜血杆菌、铜绿

假单胞菌、嗜肺军团菌、消化链球菌属、沙眼衣原体、肺

炎衣原体及肺炎支原体等均有抗菌活性，且表现为浓度

依赖性杀菌特性［５］。由于临床与实验室标准研究所

（ＣｌｉｎｉｃａｌａｎｄＬａｂｏｒａｔｏｒｙＳｔａｎｄａｒｄｓＩｎｓｔｉｔｕｔｅ，ＣＬＳＩ）药敏
试验标准中无西他沙星的折点，目前推荐其敏感性结果

判读可以参照其他氟喹诺酮类药物［６－７］。

编码细菌ＤＮＡ旋转酶（ｇｙｒＡ和 ｇｙｒＢ）和拓扑异
构酶Ⅳ（ｐａｒＣ和 ｐａｒＥ）基因的耐药决定区域发生突
变，会降低酶与氟喹诺酮类药物的亲和力，从而发生

耐药。ＰａｒＣ和ＰａｒＥ亚基分别与 ＧｙｒＡ和 ＧｙｒＢ相
同，预示这２种酶有相似的耐药突变。编码细菌膜外
排泵基因突变也会增加氟喹诺酮类药物的外排，导致

胞内药物浓度降低［８］。西他沙星同时作用于 ＤＮＡ旋
转酶和拓扑异构酶Ⅳ来抑制细菌生长，因此，除非细
菌的ＤＮＡ旋转酶和拓扑异构酶Ⅳ均发生突变，否则
不会对西他沙星产生高水平耐药［９］。与其他氟喹诺

酮类药物相比，肺炎链球菌对西他沙星不易产生耐药

性，即便是携带ＧｙｒＡ和ＰａｒＣ突变基因，或是对其他
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Ｖｏｌ４２Ｎｏ５Ｍａｒｃｈ２０２６（ＳｅｒｉａｌＮｏ４５１）

氟喹诺酮类药物耐药的肺炎链球菌，西他沙星仍能表

现出良好的抗菌活性［１０］。西他沙星对耐甲氧西林金

黄色葡萄球菌敏感率达８２８％，对甲氧西林敏感凝固
酶阴性葡萄球菌敏感率为９７５％，对耐青霉素肺炎链
球菌敏感率达９８２％［９］。ＫＯＮＧ等［１１］对比了氧氟沙

星、左氧氟沙星、莫西沙星、西他沙星、非那沙星和地

拉沙星对结核分枝杆菌的体外抗菌活性，发现西他沙

星对结核分枝杆菌的抗菌活性最强 （ＭＩＣ９０ ＝
０２５μｇ·ｍＬ－１），且与莫西沙星交叉耐药率仅为
４０６％。ＦＵＪＩＷＡＲＡ等［１２］对比了西他沙星与莫西沙

星对非结核分枝杆菌的敏感性，结果表明 ５１株
（５９３％）非结核分枝杆菌对西他沙星的 ＭＩＣ低于
１μｇ·ｍＬ－１。此外，西他沙星对多重耐药结核分枝杆
菌的活性优于左氧氟沙星与莫西沙星，对耐氟喹诺酮

类结核分枝杆菌也有效［１３］。

２　西他沙星的药代动力学特征
２１　健康受试者

西他沙星在５０～２００ｍｇ剂量范围内呈现线性药代
动力学特征。健康受试者单次口服西他沙星５０ｍｇ或
１００ｍｇ后，约 １２ｈ达到 Ｃｍａｘ０５１～１４μｇ·ｍＬ

－１，

ＡＵＣ０－∞为２６２～８１９μｇ·ｈ·ｍＬ
－１，血浆蛋白结合

率为４６％～５５％，给药后，在中耳黏膜、上颌窦黏膜、
牙龈组织等均有分布，表观分布容积（Ｖｄ）为 ２５～
２８Ｌ·ｋｇ－１。西他沙星在体内基本不被代谢，７２ｈ内
约８０％的给药量以原型药物经肾排泄，约２０％的给
药量从粪便中排出，消除半衰期（ｔ１／２）为５７～６２ｈ，
肾清除率（ＣＬｒ）约为 １６５８３ｍＬ·ｍｉｎ

－１，总清除率

（ＣＬ）为３２７～３１３ｍＬ·ｍｉｎ－１［１４］。与日本健康受试者
相比，中国健康受试者口服西他沙星后体内暴露量略

微增加，消除速率稍慢，但清除率在统计学上差异无

统计学意义。体外研究表明，人肝微粒体中的葡萄糖

醛酸基转移酶（ｕｄｐ－ｇｌｕｃｕｒｏｎｏｓｙｌｔｒａｎｓｆｅｒａｓｅｓ，ＵＧＴｓ）
１Ａ１和ＵＧＴ１Ａ９酶参与了西他沙星的葡萄糖醛酸化
代谢过程。西他沙星对细胞色素 Ｐ４５０酶（ｃｙｔｏｃｈｒｏｍｅ
ｐ４５０ｐｒｏｔｅｉｎｓ，ＣＹＰ）的选择性较弱，仅对 ＣＹＰ１Ａ１和
ＣＹＰ１Ａ２有较弱的抑制作用，而对 ＣＹＰ２Ｃ９、ＣＹＰ２Ｄ６
及 ＣＹＰ３Ａ４等未见明显抑制作用［１５］。ＵＧＴ１Ａ１、
ＵＧＴ１Ａ９和ＡＴＰ结合盒亚家族 Ｂ成员（ＡＴＰ－ｂｉｎｄｉｎｇ
ｃａｓｓｅｔｔｅｓｕｂ－ｆａｍｉｌｙＢｍｅｍｂｅｒ，ＡＢＣＢ）１的基因多态性
会影响西他沙星体内药代动力学过程［１６］。因此，西

他沙星和其他合并用药发生药物相互作用的风险较

低。饮食不影响西他沙星吸收过程，空腹和餐后服药

其ＰＫ参数无明显变化［１７］。此外，西他沙星体内 ＰＫ
过程也没有表现出性别差异，男性与女性的 Ｃｍａｘ比值

为９２７％（９０％ ＣＩ：９６％～１０５８％，Ｐ＝０１５２）［１８］，
连续１０ｄ多次给药也未观察到药物蓄积。
２２　特殊人群

西他沙星体内药物暴露量随肾功能减退而增加。

临床研究表明，单次口服西他沙星 ５０ｍｇ后，轻度
（肌酸酐清除率ＣＬＣＲ≥６０且＜９０ｍＬ·ｍｉｎ

－１）、中度

（ＣＬＣＲ≥３０且＜６０ｍＬ·ｍｉｎ
－１）和重度（ＣＬＣＲ≥１０且

＜３０ｍＬ·ｍｉｎ－１）肾功能不全患者的 ＡＵＣ２４分别为
４１８、６２９和６３３μｇ·ｈ·ｍＬ－１。因此，肾功能不全
患者服用西他沙星时需根据肌酸酐清除率进行剂量

调整，ＣＬＣＲ在３０～４９ｍＬ·ｍｉｎ
－１者每日给药５０ｍｇ，

ＣＬＣＲ低于３０ｍＬ·ｍｉｎ
－１者每４８ｈ给药５０ｍｇ［１９］。老

年受试者（６７～８０岁）与健康受试者相比，单次服用
西他沙星 １００ｍｇ后，ＡＵＣ２４增加 ３０７％，达峰时间
（ｔｍａｘ）延长 ３１３０％，ｔ１／２延长 ８３３％，Ｃｍａｘ则降低
３３０％，然而针对老年或肝功能减退患者的剂量调整
尚未明确，此类特殊人群使用西他沙星时需密切监测是

否有药物蓄积［２０］。另外，西他沙星在新生儿、儿童及妊

娠期妇女中缺乏安全性数据，不推荐用于这些人群［３］。

２３　ＰＫ／ＰＤ研究
Ｃｍａｘ／ＭＩＣ和ＡＵＣ２４／ＭＩＣ是预测氟喹诺酮类药物

抗菌疗效的 ＰＫ／ＰＤ参数［２１］，当革兰氏阳性菌

ＡＵＣ２４／ＭＩＣ比 值 大 于 ２５～３０，革 兰 氏 阴 性 菌
ＡＵＣ２４／ＭＩＣ比值大于１００～１２５时，西他沙星可以有效
清除细菌［２２］。对于呼吸道感染患者，口服西他沙星

（５０ｍｇ，ｂｉｄ或 １００ｍｇ，ｑｄ）的疗效与 ＰＫ／ＰＤ参数相
关，当Ｃｍａｘ／ＭＩＣ≤５且ＡＵＣ２４／ＭＩＣ≤１００时，５０ｍｇ组
和１００ｍｇ组患者的细菌清除率分别为３３３％和４００％；
而当Ｃｍａｘ／ＭＩＣ＞５且ＡＵＣ２４／ＭＩＣ＞１００时，２组患者的
细菌清除率显著提升至 ９６３％［１７］；当ＡＵＣ２４／ＭＩＣ
＞３０～４０时，肺炎链球菌几乎能被完全清除［１０］。

３　西他沙星的临床应用
西他沙星的临床适应症包括肺炎、咽喉炎、扁桃

体炎、急性支气管炎、膀胱炎、尿道炎、肾盂肾炎、宫颈

炎、牙周炎、中耳炎、鼻窦炎、冠周炎及颌骨骨髓炎等

感染性疾病，近年来还被用于治疗多重耐药菌感染、

结核杆菌感染、幽门螺杆菌感染等。与其他氟喹诺酮

类药物相比，西他沙星有相似或更好的临床疗效。

３１　呼吸系统感染
多项随机、双盲、多中心非劣效性试验结果表明，

在治疗社区获得 性 肺 炎 （ｃｏｍｍｕｎｉｔｙ－ａｃｑｕｉｒｅｄ
ｐｎｅｕｍｏｎｉａ，ＣＡＰ）或慢性呼吸道疾病感染加重时，口服
西他沙星的疗效不劣于口服左氧氟沙星、莫西沙星或

妥舒沙星。ＭＩＹＡＺＡＫＩ等［２３］在１２０例老年肺炎患者
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中进行的随机对照研究显示，西他沙星组（１００ｍｇ，
ｑｄ）与加雷沙星组（４００ｍｇ，ｑｄ）的临床有效率分别为
８８５％（９５％ ＣＩ：７６６～９５６）和 ８８９％（９５％ ＣＩ：
７７４～９５８），且药物相关不良事件发生率在统计学
上差异无统计学意义。在另一项临床研究中，

ＬＩ等［２４］纳入了３４５例中国成人ＣＡＰ患者以对比口服
西他沙星与莫西沙星的疗效，结果显示，西他沙星

１００ｍｇ组和２００ｍｇ组的临床有效率分别为９４８％和
９６８％，莫西沙星４００ｍｇ组的临床治愈率为９５０％，
３组的细菌清除率分别为９７０％ 、９７１％和９４９％。
对于多重耐药鲍曼不动杆菌引起的呼吸机相关性肺炎／
医院获得性肺炎，采用西他沙星联合多黏菌素及美罗培

南的治疗方案，可实现４７５％的７日细菌清除率［２５］。

西他沙星也被用于肺结核（ｐｕｌｍｏｎａｒｙｔｕｂｅｒｃｕｌｏｓｉｓ，
ＴＢ）的治疗。一项纳入３０例初治涂片阳性的肺结核
患者的随机对照研究评估了每日口服西他沙星

（２００ｍｇ）、左氧氟沙星（５００ｍｇ）或异烟肼（３００ｍｇ）
治疗７ｄ的早期杀菌活性（ｅａｒｌｙｂａｃｔｅｒｉｃｉｄａｌａｃｔｉｖｉｔｙ，
ＥＢＡ），结果显示，治疗 ０～２ｄ异烟肼组 ＥＢＡ
（０３９±０２２）ｌｏｇ１０ＣＦＵ·ｍＬ

－１·ｄ－１高于左氧氟沙星
组（０２６±０２７）ｌｏｇ１０ＣＦＵ·ｍＬ

－１·ｄ－１和西他沙星组
（０２２±０２５）ｌｏｇ１０ＣＦＵ·ｍＬ

－１·ｄ－１，但组间在统计
学上差异无统计学意义（Ｐ＝００８）；治疗２～７ｄ西他
沙星组ＥＢＡ（０２６±０３１）ｌｏｇ１０ＣＦＵ·ｍＬ

－１·ｄ－１高于
异烟肼组（０１７±０１６）ｌｏｇ１０ＣＦＵ·ｍＬ

－１·ｄ－１和左氧
氟沙星组（０１４±０１０）ｌｏｇ１０ＣＦＵ·ｍＬ

－１·ｄ－１，在统
计学上差异无统计学意义（Ｐ＝０５９），所有患者均完
成治疗且未发生严重不良事件，表明西他沙星与左氧

氟沙星早期杀菌活性相当，且持续杀菌活性更优、安

全性更好，这为肺结核临床治疗提供了新选择［２６］。

另有１例广泛耐药肺结核患者的病例报道表明，患者
在接受西他沙星、利奈唑胺、贝达喹啉、环丝氨酸以及

氯法齐明联合治疗２个月后，痰涂片、痰培养转阴，治
疗３个月后，胸部 ＣＴ显示双肺多发散在结节斑片影
明显缩小、部分空洞闭合，治疗２４个月后停药。在治
疗难治性脓肿分枝杆菌感染及系统性硬化相关间质

性肺病患者的继发性／自发性气胸时，联合西他沙星
抗感染治疗后，３周内可实现症状缓解［２７］。因此，对

于脓肿分枝杆菌引起的难治性肺部或肺外感染，可以

联合使用西他沙星治疗［２８］。

３２　泌尿生殖系统感染
西他沙星在治疗复杂性尿路感染（ｕｒｉｎａｒｙｔｒａｃｔ

ｉｎｆｅｃｔｉｏｎ，ＵＴＩ）时的疗效不劣于口服左氧氟沙星。有
临床研究对比了西他沙星与左氧氟沙星在中国成人

急性非复杂性或复杂性 ＵＴＩ的疗效，结果显示，在非
复杂性ＵＴＩ治疗中，西他沙星组（１００ｍｇ，ｑｄ）与左氧
氟沙星组（５００ｍｇ，ｑｄ）的临床有效率分别为８９２％和
９７１％，细菌清除率分别为９７１％和９７６％；对于复
杂性ＵＴＩ，西他沙星组（１００ｍｇ，ｂｉｄ）与左氧氟沙星组
（５００ｍｇ，ｑｄ）的临床有效率分别为８１８％和７６９％，
细菌清除率分别为９３３％和６３６％［２９］。在另一项针

对２８９例 ＵＴＩ及急性肾盂肾炎（ａｃｕｔｅｐｙｅｌｏｎｅｐｈｒｉｔｉｓ，
ＡＰＮ）患者的非劣效性临床研究中，口服西他沙星
（１００ｍｇ，ｂｉｄ）治疗７～１４ｄ后的临床有效率达９７２％，细
菌清除率为６１１％，显著优于头孢菌素对照组［３０］。

生殖支原体是可导致性传播感染的病原体，其引

发的临床疾病在男性中主要表现为尿道炎，在女性中

则包括宫颈炎和盆腔炎。近年来，携带耐药相关突变

基因的生殖支原体菌株在亚洲、澳大利亚、新西兰、

日本等国家流行，携带大环内酯类耐药相关突变基因

和喹诺酮类耐药相关突变基因的生殖支原体菌株流

行率分别高达 ６６４％ ～８９６％和 １９０％ ～７７７％。
ＰａｒＣ（如 Ｓ８３、Ｄ８７位点）和 ＧｙｒＡ（如 Ｍ９５、Ｇ９３、Ｄ９９
位点）的突变，分别与莫西沙星和西他沙星治疗失败

相关，但西他沙星对携带耐药相关突变基因的生殖支

原体感染疗效仍显著优于莫西沙星［３１］。一项开放、前

瞻性队列研究评估了西他沙星（２００ｍｇ，ｑｄ）７ｄ疗程对
男男性行为者直肠和泌尿生殖道感染的疗效，发现西他

沙星中位治愈检测时间为２１ｄ，总体微生物学治愈率达
８７８％，在ＰａｒＣ突变高流行而ＧｙｒＡ突变低流行的地
区，可以作为生殖支原体感染的一线治疗方案［３２］。

ＳＡＭＲＡ等［３３］回顾性研究分析了２２９例大环内酯类耐
药的生殖支原体感染病例，结果显示，采用多西环素

（１００ｍｇ，ｂｉｄ）联合西他沙星（１００ｍｇ，ｂｉｄ）治疗方案的
细菌清除率可达８０６％，同时该联合方案还可以用于
治疗莫西沙星治疗无效的患者。２１ｄ持续给予西他沙
星和多西环素可以作为治疗高耐药性生殖型分枝杆菌

的挽救疗法，总治愈率达７７８％［３４］。此外，西他沙星在

治疗沙眼衣原体宫颈炎方面也显示出良好疗效［３５］。

３３　幽门螺杆菌感染
近年来，幽门螺杆菌（ｈｅｌｉｃｏｂａｃｔｅｒｐｙｌｏｒｉ，Ｈｐ）对克

拉霉素、甲硝唑和左氧氟沙等抗菌药物耐药率增加，

导致Ｈｐ根除率下降［３６］。西他沙星的耐药率低于其

他氟喹诺酮类抗菌药物，且对发生 ＧｙｒＡ突变的 Ｈｐ
菌株也保持良好抗菌活性，因此逐渐被用于 Ｈｐ感染
的补救治疗［３７］。

西他沙星对幽门螺杆菌表现出相较于左氧氟沙

星、环丙沙星更好的抗菌疗效［３８］。一项纳入１７例青霉



ＣｈｉｎＪＣｌｉｎＰｈａｒｍａｃｏｌ 　７４３　　

Ｖｏｌ４２Ｎｏ５Ｍａｒｃｈ２０２６（ＳｅｒｉａｌＮｏ４５１）

素过敏且Ｈｐ根除失败患者的临床研究显示，采用伏诺
拉生（２０ｍｇ，ｂｉｄ）联合甲硝唑（２５０ｍｇ，ｂｉｄ）及西他沙星
（１００ｍｇ，ｂｉｄ）治疗７ｄ后，Ｈｐ根除率达８８２％（９５％
ＣＩ：６３６％～９８５％），且耐受性良好［３９］。对于接受一

线Ｈｐ治疗方案失败的患者，采用含西他沙星的补救治
疗方案仍可以表现出较高的细菌清除率。对于二线治

疗失败的患者，ＷＡＳＡＫＩ等［４０］提出了伏诺拉生（１０ｍｇ，
ｂｉｄ）－阿莫西林（１２５ｍｇ，ｑｉｄ）－西他沙星（５０ｍｇ，ｂｉｄ）
的三线治疗方案，治疗 ７ｄ后 Ｈｐ的总体根除率达
９４４％，对于携带ＧｙｒＡ耐药相关突变基因的幽门螺杆
菌该方案也同样有效。近年来，由于７ｄ三联Ｈｐ治疗
方案（西他沙星－阿莫西林－兰索拉唑）明显比左氧氟
沙星－阿莫西林 －兰索拉唑三联疗法更有效（７００％
ｖｓ４３１％），日本已不再使用左氧氟沙星治疗Ｈｐ［４１］。
３４　牙周感染

口服西他沙星能够有效改善牙周治疗期间的牙

周健康状况，对于无法接受麻醉或存在组织损伤风险

的老年患者，可作为替代治疗方案。一项纳入４４名
老年牙周病患者的研究评估了西他沙星（１００ｍｇ，疗
程５ｄ）试验组与对照组（局麻下接受龈下刮治和根面
平整术）对接受支持性牙周治疗老年患者牙周袋的临

床疗效，结果表明，２组治疗后１个月，牙龈卟啉单胞
菌、福赛坦氏菌以及齿垢密螺旋体的检出率均显著降

低，基线至１个月的细菌降幅中位数分别为３０８％和
２５４％［４２］。活动性牙周炎患者口服西他沙星（２００ｍｇ，
疗程５ｄ）后１个月，牙周致病菌红色复合菌的占比（包
括牙龈卟啉单胞菌、齿垢密螺旋体和福赛坦氏菌）显著

降低，且该抑菌效果可持续１２个月，这进一步证实了对
于不适合接受侵入性治疗的牙周炎患者，口服西他沙

星可以作为支持性牙周治疗期间的替代方案［４３］。此

外，使用西他沙星进行全身抗生素治疗和机械清创能

有 效 防 止 牙 周 手 术 后 复 发 口 腔 溃 疡［４４］。

ＭＯＲＩＫＡＷＡ等［４５］在常规洗牙和根面平整失败后，针对

龈下牙周致病菌水平较高的患者制定了全口消毒与口

服西他沙星（１００ｍｇ，ｑｄ，治疗７ｄ）相结合的方案，结果
显示，探诊袋深度、探诊出血量和发炎的牙周表面积都

有明显改善，红色复合菌也大幅减少，表明此方案可用

于替代牙周手术治疗细菌量大的严重牙周炎。

３５　皮肤感染
西他沙星也是难治性分枝杆菌皮肤感染的治疗

新选择。１例由龟分枝杆菌引起下肢皮肤感染的老年
患者，在接受利福平、乙胺丁醇、克拉霉素、左氧氟沙

星治疗无效后，换用西他沙星（２００ｍｇ）联合克拉霉素
（８００ｍｇ）治疗６个月后，病灶改善且无复发［４６］。

４　西他沙星的安全性及药物不良反应
西他沙星药物不良反应包括腹泻、稀便、头痛、皮

疹及转氨酶升高等，其中以胃肠道反应最为常见［４７］。

过敏性休克、急性全身性过敏反应、眼 －粘膜 －皮肤
综合征（ｓｔｅｖｅｎｓ－ｊｏｈｎｓｏｎｓｙｎｄｒｏｍｅ，ＳＪＳ）、急性肾损
伤、血小板减少症及低血糖等严重药物不良反应虽罕

见但需警惕。氟喹诺酮类药物最严重的药物不良反

应为心脏毒性和光毒性，但西他沙星引起心律失常、

光毒性的风险较小［４８－４９］。

文献报道，西他沙星在治疗呼吸道感染与尿路感

染治疗中总体不良事件发生率显著高于左氧氟沙星

（分别为２９８％ ｖｓ２５９％及２４６％ ｖｓ１１６％）［５０］。
然而，在 ＣＡＰ成年患者中，西他沙星（１００ｍｇ，ｑｄ）与
莫西沙星（４００ｍｇ，ｑｄ）的不良事件发生率在统计学上
差异无统计学意义（２９８％ ｖｓ２８２％），药物不良反
应主要表现为头晕、恶心、腹泻等［２４］。这表明，西他

沙星的安全性与其他氟喹诺酮类药物相似，但在特定

适应症及特定人群中，仍需个体化评估其引发药物不

良反应的风险。

５　结语
西他沙星作为第四代氟喹诺酮类抗菌药物，抗

菌谱广，对其他氟喹诺酮耐药的菌株也有较强的抗

菌作用。西他沙星在５０～２００ｍｇ剂量范围内呈现
线性药代动力学特征，口服给药后吸收迅速，有良

好的组织渗透性，饮食不影响西他沙星吸收过程，

每日多次给药也未见体内蓄积。多项随机、双盲、

多中心、非劣效性临床试验表明，在治疗社区获得

性肺炎或慢性呼吸道疾病感染加重时，口服西他沙

星的疗效不劣于口服左氧氟沙星或莫西沙星，在治

疗复杂性尿路感染时不劣于口服左氧氟沙星。近

年来，西他沙星也被用于多重耐药菌引起的呼吸机

相关性肺炎、医院获得性肺炎、肺结核、男性生殖支

原体感染、脓肿分枝杆菌感染、牙源性感染、幽门螺

杆菌感染、难治性分枝杆菌皮肤感染的治疗。腹

泻、恶心、肝功能异常是其常见药物不良反应。然

而，西他沙星在特殊人群中的研究不足，目前，西他

沙星不推荐用于儿童、妊娠期妇女及哺乳期妇女，

也缺少在老年、肝功能不全患者中的药代动力学数

据，临床用药剂量调整缺乏循证依据。因此，未来

仍需开展大量相关研究，评价西他沙星的疗效与安

全性，为临床使用提供参考依据。
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［４７］　ＬＥＩＹ，ＬＵＯＰ，ＣＨＥＮＹ，ｅｔａｌ．Ｐｈａｒｍａｃｏｋｉｎｅｔｉｃｓａｎｄｓａｆｅｔｙ

ｅｖａｌｕａｔｉｏｎｏｆａｎｅｗｇｅｎｅｒｉｃｓｉｔａｆｌｏｘａｃｉｎ：ＡｐｈａｓｅⅠ ｂｉｏｅｑｕｉｖａｌｅｎｃｅ

ｓｔｕｄｙｉｎｈｅａｌｔｈｙｃｈｉｎｅｓｅｐａｒｔｉｃｉｐａｎｔｓ［Ｊ］．ＣｌｉｎＰｈａｒｍａｃｏｌＤｒｕｇ

Ｄｅｖ，２０２５，１４（８）：５９２—５９７．

［４８］　ＫＡＷＡＤＡＹ，ＩＳＨＩＨＡＲＡＳ，ＭＡＴＳＵＩＴ，ｅｔａｌ．Ｃｏｍｐａｒａｔｉｖｅｓｔｕｄｙ

ｏｎｓｉｔａｆｌｏｘａｃｉｎ ａｎｄ ｌｅｖｏｆｌｏｘａｃｉｎ ｉｎ ｃｏｍｐｌｉｃａｔｅｄ ｕｒｉｎａｒｙ ｔｒａｃｔ

ｉｎｆｅｃｔｉｏｎｓ［Ｊ］．ＪｐｎＪＣｈｅｍｏｔｈｅｒ，２００８，５６（Ｓ－１）：８１—９１．

［４９］　ＣＨＩＢＡ Ｋ，ＳＵＧＩＹＡＭＡ Ａ，ＨＡＧＩＷＡＲＡ Ｔ，ｅｔａｌ．Ｉｎｖｉｖｏ

ｅｘｐｅｒｉｍｅｎｔａｌａｐｐｒｏａｃｈｆｏｒｔｈｅｒｉｓｋａｓｓｅｓｓｍｅｎｔｏｆｆｌｕｏｒｏｑｕｉｎｏｌｏｎｅ

ａｎｔｉｂａｃｔｅｒｉａｌａｇｅｎｔｓ－ｉｎｄｕｃｅｄｌｏｎｇＱＴｓｙｎｄｒｏｍｅ［Ｊ］．ＥｕｒＪ

Ｐｈａｒｍａｃｏｌ，２００４，４８６（２）：１８９—２００．

［５０］　ＫＯＢＡＹＡＳＨＩＨ，ＷＡＴＡＮＡＢＥＡ，ＮＡＫＡＴＡＫ，ｅｔａｌ．Ｄｏｕｂｌｅｂｌｉｎｄ

ｃｏｍｐａｒａｔｉｖｅｓｔｕｄｙｏｆｓｉｔａｆｌｏｘａｃｉｎｖｅｒｓｕｓｌｅｖｏｆｌｏｘａｃｉｎｉｎｐａｔｉｅｎｔｓｗｉｔｈ

ｒｅｓｐｉｒａｔｏｒｙｔｒａｃｔｉｎｆｅｃｔｉｏｎ［Ｊ］．ＪｐｎＪＣｈｅｍｏｔｈｅｒ，２００８，５６（Ｓ－１）：
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