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First Semester (2020) Pharmaceutical Chemistry II

Topic 4

❑ Antibiotics are defined as “chemical substances or

compounds produced by various species of

microorganisms such as bacteria and fungi, which in low

concentrations destroy, kill or inhibit the growth of other

species of microorganisms” .

Greek words anti = against ; bios = life

Antibiotics literally meaning “against life”

DEFINITION

 In 1942 Waksman proposed the widely cited definition that “an antibiotic is a substance produced 

by microorganisms, which has the capacity of inhibiting the growth and even of destroying other 

microorganisms”.
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❑ By acylating the penicillins with various acid derivatives, more than 50,000 Semisynthetic penicillins

have been made, of which less than 30 are currently used in medicine.

DEFINITION

3

.الأنواع المختلفة من الكائنات المسببة للأمراضأو تثبیط القضاء علىعلى القدرة یجب أن یكون لھا  1.

.بالكامل من الجسمقابل للإزالة یجب أن تكون  2.

.خطیرةآثاراً جانبیة أو عكسیة لا ینبغي أن تنتج  3.

.فعالة في تراكیز منخفضةیجب أن تكون 4.

.للمضیفغیر مسببة للحساسیة یجب أن تكون  5.

.للمضیفتقضي على الفلورا الطبیعیة لا ینبغي أن  6.

.من جسم الإنسان حیث توجد العدوى تكون قادرة على الوصول إلى الموضعیجب أن  7.

).تملك فترة صلاحیة طویلة(ثابتة كیمیائیاً یجب أن تكون 8.

).اصطناع كیمیائيعلى الرغم من أنھا قد تكون مكررة أو حتى تم توقعھا عن طریق (ناتج استقلابي یجب أن تكون 9.

A substance is classified as an antibiotic if the following conditions are met:
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CLASSIFICATION

A. Based on the chemical structure (Chemical classification) :

1. β-lactam antibiotics: Penicillin's, Cephalosporin's, carbapenams, monobactams.

2. Amino glycoside antibiotics: Streptomycin, Neomycin, Kanamycin, Gentamycin, 
Tobramycin, Amikacin.

3. Tetracyclines: Tetracycline, Chlortetracycline, Oxytetracycline, Doxycycline, 
Minocycline.

4. Macrolide antibiotics: ( Large conjugated double bonds in macrocyclic large lactone 
rings: Erythromycin, Clarithromycin, Azithromycin, Roxithromycin.

5. Polypeptide antibiotics: Actinomycin, Bacitracin, Colistin, Polymyxin B, tyrothricin.
5

CLASSIFICATION

A. Based on the chemical structure (Chemical classification) :

6. Lincosamide: Lincomycin, Clindamycin

7. Fluoroquinolones: Nalidixic acid, Ciprofloxacin, Gatifloxacin, Moxifloxacin

8. Sulfonamides: sulfasalazine, trimethoprim/sulfamethoxazole.

9. Isoniazid: Isoniazid

6Dr. M
ah

er 
Darw

ish



4

CLASSIFICATION

A. Based on the chemical structure (Chemical classification) :

10. Antifungal antibiotics: (a) Polyenes: Amphotericin B, Nystatin, Natamycin.
(b) Other antifungal antibiotics: Griseofulvin (Spiro compound) obtained from fungus 
penicillium griseofulvum.

11. Antitubercular antibiotics: Refamycins, Refampin (refampicin), refabutin, 
Cycloserine, Capreomycin.

12. Antineoplastic antibiotics: Dactinomycin, Doxorubicin, daunorubicin, idarubicin, 
epirubicin, valrubicin

13. Miscellaneous: Chloramphenicol, Novobiocin, Metronidazole, Mupirocin, Fusidic
acid.

7

CLASSIFICATION
B. Based on the source: 

1. Natural antibiotics: 

Penicillium chrysogenum: Penicillin Bacillus subtilis: Bacitracin

Bacillus polymyxa: Polymyxin Streptomyces griseus: Streptomycin

Stryptomyces erythraeus: Erythromycin Streptomyces venezulae: Chloramphenicol.

2. Semisynthetic antibiotics:

The main part of the chemical structure is obtained from the microorganisms which are

then modified by adding various chemical moieties at the side chain.

Ampicillin, Amoxicillin, Oxacillin, Cloxacillin, Dicloxacillin, Carbenicillin, Methicillin.
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CLASSIFICATION

C. Based on Spectrum Activity: 

1. Broad spectrum: These antibiotics inhibit the growth of wide range (i.e. More than one 

species) of microorganisms.

Some antibiotics can inhibit both Gram- positive and Gram-negative bacteria.

Ex: Cephalosporins, Chloramphenicol, Tetracyclines.

2. Narrow spectrum: These antibiotics are effective mainly against a single species of 

microorganism either Gram +ve (or) Gram –ve bacteria.

EX: Bacitracin, Nystatin, Penicillin G.

9

CLASSIFICATION

D. Based on Antibiotic activity: 

1. Bactericidal antibiotics: These are more effective in killing harmful microorganisms 

particularly bacterial species. (Kill the bacteria directly) Examples are:

2. Bacteriostatic antibiotics: These are effective in preventing the growth of

bacterial species. (stop the bacteria from growing):

EX: Tetracyclines, Chloramphenicol, Clindamycin
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Mechanisms by which antibiotics exert their inhibitory action on microorganisms

11

First
Beta-lactam antibiotics
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:سیتم دراسة المضادات الحیویة من زمرة بیتا لاكتام في أربع مجموعات▪

الكاربابینیمو المونوباكتامو  والسیفالوسبورینات البنسلینات

.قةفي جمیع ھذه الزمر السابتعتبر حلقة البیتا لاكتام الرباعیة ضروریة للفعالیة المضاد للبكتیریا ▪

.ینالخماسیة في البنسل ثیازولیدینبحلقة  البیتالاكتامترتبط حلقة 1.

.السیفالوسبورین السداسیة في ھیدروثیازینثنائي  بحلقة البیتالاكتامترتبط حلقة 2.

.یمالكاربابینترتبط حلقة البیتا لاكتام بحلقة كربونیة خماسیة في 3.

جانبیة  لفوسأحادیة الحلقة ترتبط بھا مجموعة  بیتالاكتامزمرة  المونوباكتامیملك 4.

.عن طریق ذرة النیتروجین

Beta-lactam antibioticsBeta-lactam antibiotics

13

cell( صلب خلوي جدار على البكتیریا معظم تحتوي• wall(السیتوبلازمي الغشاء من الخارج إلى مباشرة یقع  

)cytoplasmic membrane(.

spontaneous( العفوي الخلایا تحلل ویمنع الممیز شكلھا الجرثومیة الخلیة الخلوي الجدار یمنح• cell lysis( عن الناتج 

.وميالجرث السیتوبلازم في الموجودة للبروتینات المرتفع بالتركیز المسبب العالي الداخلي الغرواني الضغط

 الجزیئات سلسلتي بین )cross-linking( المتصالب الارتباط بسبب الشبكة تشبھ بنیة من الجرثومیة الخلیة جدار یتكون•

N-acetylmuramic السكریة acid )NAM( و N-acetylglucosamine )NAG( الببتید عدیدات سلاسل مع 

)polypeptide chains(.

 وتجمیعھا الخلیة شاءغ عبر الخارج إلى نقلھا یتم ثم الجرثومیة، الخلیة داخل الخلوي الجدار تشكل التي الأولیة البنى تصنیع یتم•

 غلیكوزیل وأنزیمات الأمینیة الأحماض سلاسل تساھمیاً یربط الذي )transpeptidases( الترانسببتیداز أنزیمات بواسطة

.السكر سلاسل یربط الذي )glycosyltransferases( ترانسفیراز

Beta-lactam antibioticsBeta-lactam antibiotics The Bacterial Cell Wall

14Dr. M
ah

er 
Darw

ish



8

15

 ةالأخیر المرحلة في لاكتامالبیتا مركبات تتداخل•

  ثلةوالمتم الجرثومي الخلوي الجدار اصطناع من

 لحمضا وتحدیداً  الببتیدیة السلاسل بارتباط

 مضالح مع الأولى السلسلة من الألانین الأمیني

  فصل عدب الثانیة السلسلة من الغلیسین الأمیني

.تیدازالترانسبب أنزیم بفعل الطرفي الألانین

 لركیزةا مع بنیویاً تشابھًا لاكتامالبیتا حلقة تحمل•

  لـ D-Ala-D-Alaالطبیعیة

transpeptidase، المثبطة آثارھا وتمارس 

 طالارتبا طریق عن الخلیة جدار تخلیق على

 ـل تثبیط وبالتالي الفعال بالموقع القوي

transpeptidase (PBP).

Beta-lactam antibioticsBeta-lactam antibiotics Mechanism of Action
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Beta-lactam antibioticsBeta-lactam antibiotics Mechanism of Action
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1- Penicillins

Alexander قبل من 1928 عام في البنسلین اكتشاف تم• Fleming، المكورات من التجریبیة مزارعھ من واحدة أن لاحظ الذي 

.البكتیریا تحلل في تسبب مما بالعفن، ملوثة كانت )Staphylococcus( العنقودیة

Penicillium( البنسلیوم عائلة إلى ینتمي العفن أن بما• chrysogenum and P. notatum(، المضادة المادة على أطلق فقد 

.)Penicillin( البنسلین اسم للبكتیریا

 ةالجزیئی المواد من قلیل عدد من تتكون خام مادة أكسفورد جامعة في الباحثین من مجموعة عزلت ، الزمان من عقد حوالي بعد•

F، G، K، O، V، X(.Penicillins( البنسلین أنواع تمثل والتي ، المنخفضة

19

1- Penicillins

• Penicillin structure consists of:

1. Thiazolidine ring (Ring A): Sulphur containing

with COOH (Carboxyl group).

2. Beta lactam ring (Ring B): responsible for

activity. Side chain is attached at position-6-

(NHCOR)

3. Side chains attached through amide linkage

(Broken by Amidase).

• Beta Lactam ring is broken by Penicillinase (Beta 

Lactamase), and by gastric acid: resultant product is

Penicilloic acid with NO anti-bacterial activity.

ChemistryChemistry
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1- Penicillins SARSAR

21

1- Penicillins
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1- Penicillins
1- Penicillin G (Benzyl Penicillin)1- Penicillin G (Benzyl Penicillin)

• Penicillin G is also referred to as gold standard penicillin.

• Parenteral route.

• Self destructive mechanism in its structure because of influence of acyl side chain.

• Appearance: White or almost white, crystalline powder. 

• Solubility: Very soluble in water, practically insoluble in fatty oils and in liquid paraffin.
23

1- Penicillins
1- Penicillin G (Benzyl Penicillin)1- Penicillin G (Benzyl Penicillin)

:الصفات الكیمیائیة

راسب أسود← ) یود الزئبقي في یود البوتاسیوم( نسلركاشف مع 1.

راسب أبیض ← ) سلفات الزئبق( دینجس كاشغمع 

ھیدروكسید الصودیوم  مل من محلول  1و الھیدروكسیل الأمین كلوریداتمل من محلول المفحوص القلیل من مسحوق  1نضیف إلى 2.

0.1N  ن أحمرفیظھر لو محلول فوق كلور الحدیدویضاف بضع قطرات من بحمض كلور الماء دقائق ثم نحمض الوسط  5ثم نسخن لمدة

ونسخن على حمض الخل الثلجي مل ماء ثم نضع قطرتین من  1ثم نضیف  Gالخاص بالبنسلین  نتروبروسیاتنضیف قطرة من كاشف 3.

.لون أخضر یتحول إلى أخضر مزرقمل من محلول المفحوص ثم نسخن لبضع ثواني فنحصل على  0.5حمام مائي ثم نضیف  

باستخدام مقیاس الیود: المعایرة

ا إلى ملح بنیسیلوات غیر مباشرة في وسط مائي ملح البنسلین لا یتأكسد مباشرة بالیود وإنما یجب تحویلھ مسبق) أكسدة ارجاع(معایرة حجمیة 

لوئیك قابلاً للأكسدة وذلك بمعالجة العینة مع قلوي وھو ھیدروكسید الصودیوم، عندھا یصبح ملح البنیسی) ملح حمض البنیسیلوئیك(القلویة 

.معطیا مشتقا سلفونیاً والفائض من الیود یعایر بثیوسلفات الصودیوم) نضیف فائض(بواسطة الیود  24Dr. M
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Problems with Penicillin G

1. It is sensitive to stomach acids

 الحساسیة للحموضة المعدیة

2. It is sensitive to β-lactamases-enzymes which hydrolyses the β-lactam ring

  البیتالاكتامالتي تحلمھ حلقة  البیتالاكتامازالحساسیة لإنزیمات

3. It has a limited range of activity

  طیف تأثیر ضیق(مجال الفعالیة المحدود(

25

1- Acid sensitivity

:الأسباب

Ring( الحلقة التواء 1. strain(:

Reactive( البیتالاكتام حلقة على النشطة الكربونیل مجموعة وجود2. β-lactam carbonyl group(
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1- Acid sensitivity

)  electron-withdrawing(المجاورة لمجموعة الأسیل بحیث تصبح ساحبة للإلكترونات ) R(تنویع مجموعة الألكیل  :الحل

.لأوكسیجین مجموعة الكربونیل ) nucleophilicity(وتقلل الخاصة المحبة للنواة 

: الأمثلة

It withdraws the electrons away
from the carbonyl oxygen and
reduce the tendency to act as a
nucleophile

• More acid stable than Penicillin G.

• It can be administered by oral route.

• Electron withdrawing group is present in

acyl side chain.

• Appearance: White or almost white,

slightly hygroscopic, crystalline powder.

• Solubility: Very slightly soluble in water,

soluble in ethanol (96 %).
Penicillin-V (Phenoxy methyl Penicillin)Penicillin-V (Phenoxy methyl Penicillin)
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1- Penicillins
2- Penicillin-V (Phenoxy methyl Penicillin)2- Penicillin-V (Phenoxy methyl Penicillin)

:ویتمیز عنھ بالتفاعل التالي Gنفس التفاعلات العامة للبنسلین 1.

ً أزرق وحمض السلفوریك یعطي لوناً  الكروموتروبیكمع حمص  Vإذا سخن البنسلین 2. . Gلا یعطیھ البنسلین  بنفسجیا

:یستخدم كدواء لمعالجة

).لوزتینالتھاب البلعوم الحاد، التھاب ال(علاج العدوى التي تسببھا الكائنات التي تستجیب لھ مثل عدوى الجھاز التنفسي 1.

.التھاب الأذن الوسطى، التھاب الجیوب الأنفیة والجلد والمسالك البولیة2.

ه العدوى وتشمل ھذ. الخیار الأول في علاج عدوى الفم و الوجھ الشائعة التي تسببھا مكورات إیجابیة الجرام الھوائیة واللاھوائیة3.

.القیحیة خراج اللثة، التھاب اللب القیحي الحاد ، التھاب حوائط التاج، التھاب حوالي السن، خراجات سنیة والتھابات تكون السن

.الروماتیزمیة و الوقایة منھا) الرثویة(منع تكرار حدوث الحمى 4.

.السیفالوسبوریناتأو  للبنسیلیناتفرط الحساسیة المعروف : موانع الاستعمال5.

29

2- Sensitivity to β-lactamases 

  فتح حلقات الإنزیمات التي تبطل فعالیة البنسلین عن طریقβ-lactam.

 تسمح للبكتیریا بمقاومة البنسلین.

  أي یمكن للبكتیریا اكتساب المقاومة(قابلة للانتقال بین السلالات البكتیریة.(

  لھ أھمیة خاصة فیما یتعلق بالعدوى بالعنقودیة الذھبیة)Staphylococcus aureus (في المستشفیات.

  1960٪ من المكورات العنقودیة مقاومة للبنسلین في المستشفیات وعوامل أخرى مضادة للجراثیم بحلول عام  80كانت.

  مع آلیة تثبیط الإنزیم المستھدف البیتالاكتامازتتشابھ آلیة عمل.

   للاكتامازیتم تخریب الدواء بفاعلیة عالیة من الموقع النشط.

30

β-lactamases 
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2- Sensitivity to β-lactamases 

Strategy:

 Use of steric shields.

 Block access of penicillin to the active site of the enzyme by introducing bulky groups to the side chain.

 Size of shield is crucial to inhibit reaction of penicillins with β-lactamases, but not with the target 

transpeptidase enzyme

Bulky
group

Enzyme

C

R

H
N

O

CO2H

Me

MeS

N

H H

O

31

2- Sensitivity to β-lactamases 

ortho groups 
important

N

S Me

Me

H
N

CO2H

O

MeO

OMe

H HC

O

:1المثال 

G بصعوبة أكبر مقارنة بالبنسلین transpeptidasesیرتبط مع•
  β-lactamasesالوصول إلى  المیثوكسيتمنع مجموعات •

transpeptidasesولكن لیس إلى 

 ضعف النشاط تجاه بعض المكورات العقدیة)streptococci(
نشاط أقل بالمقارنة مع البنسلینG  ضد البكتیریا الحساسة

Gللبنسلین 

مجال فعالیة ضیق عدیم الفعالیة تجاه الجراثیم سلبیة الغرام

فعال ضد بعض السلالات المقاومة للبنسلینG  مثل
المكورات العنقودیة

غیر فعال فمویاً ویستخدم حقناً فقط.  حساسیة للحمض حیث أنھ لا یملك مجموعة سحب
للإلكترونات

Methicillin
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2- Sensitivity to β-lactamases 

:2المثال 

Isoxazoyl Penicillins

Bulky and 
e- withdrawing

N

O

C

O

H
N

O

CO2H

Me

MeS

N

R'

R

Me

H H
Oxacillin         R = R' = H
Cloxacillin      R = Cl,   R' = H
Dicloxacillin   R = Cl,   R' = Cl
Flucloxacillin  R = Cl,   R' = F

فعالة فمویاً ومقاومة للحمض ❑

  β-lactamasesـ للمقاومة  ❑

فعال ضد المكورات العنقودیة الذھبیة ❑

الأخرى البنسلیناتأقل فعالیة من  ❑

غیر فعالة ضد الجراثیم سلبیة الغرام ❑

:على الامتصاص و الارتباط بروتینات البلازما ’Rو  Rتؤثر طبیعة ❑

  الأوكساسیلینبشكل أفضل من  الكلوكساسیلینیمتص

  قلیل ببروتینات البلازما، مما یؤدي إلى مستویات أعلى من الدواء الحر فلوكلوكساسیللینارتباط 33

3-Limited range of activity 

Strategy

1. The number of factors involved make a 

single strategy impossible

2. Use trial and error by varying R groups on 

the side chain led to successful in producing 

broad spectrum antibiotics

3. Results demonstrate general rules for broad 

spectrum activity.

Factors

1. Cell wall may have a coat preventing access to

the cell

2. Excess transpeptidase enzyme may be present

3. Resistant transpeptidase enzyme (modified

structure)

4. Presence of β-lactamases 

5. Transfer of β-lactamases between strains

6. Efflux mechanisms
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3-Limited range of activity 

Results of varying R in Pen G

1) Hydrophobic side chains result in high activity vs. Gram +ve bacteria and poor activity vs. Gram -

ve bacteria

2) Increasing hydrophobicity has little effect on Gram +ve activity but lowers Gram -ve activity

3) Increasing hydrophilic character has little effect on Gram +ve activity but increases Gram -ve

activity

4) Hydrophilic groups at the α-position (e.g. NH2, OH, CO2H) increase activity vs Gram -ve bacteria

35

3-Limited range of activity 

: 1المثال 
Broad Spectrum Penicillins

  β-lactamasesالتي لا تنتج Gram -veو Gram +veفعالة ضد ❑

❑  ً مقاومة للحموضة وفعالة فمویا

غیر سامة❑

  β-lactamasesحساسة لـ  ❑

قطبیة عالیة بسبب المجموعة الأمینیة الإضافیة❑

امتصاص ضعیف عبر الجدار المعوي❑

المعویة مما یؤدي إلى الإسھال الفلوراتسبب اضطراب ❑

Pseudomonas aeruginosa الزنجاریةغیر فعالة ضد الزائفة ❑

Class 1 - NH2 at the α-position 
Ampicillin and Amoxicillin

Class 1 - NH2 at the α-position 
Ampicillin and Amoxicillin

Ampicillin (Penbritin)
2nd most used penicillin

Amoxicillin (Amoxil)

H

C

H

O

H
NC

NH2

HO

O

C

NH2

C
H
N

O

H

H
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3-Limited range of activity 

: 2المثال 
Broad Spectrum Penicillins

للكاربنیسیلینھو طلیعة دواء  كارفیسیلین  ❑

الأمبیسلینفعال على طیف أوسع من البكتیریا سالبة الغرام من  ❑

Pseudomonas aeruginosaفعال ضد  ❑

  β-lactamasesمقاوم لمعظم  ❑

)لاحظ المجموعة المحبة للماء( Gram +veأقل فعالیة ضد البكتیریا ❑

❑  ً حساس للحموضة ویعطى حقنا

مھمة  αالكیمیاء الفراغیة في الموضع ❑

الدم pHفي  αفي الموضع  H2COتتأین زمرة ❑

Class 2 - CO2H at the α -position 
(carboxypenicillins)

R = Ph     Carfecillin
R = H      Carbenicillin

H H

O

N

H
NC

CH

CO2R

S Me

Me

CO2H

O
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3-Limited range of activity 

: 3المثال 
Broad Spectrum Penicillins

❑   ً یعطى حقنا

للكاربینسیلیننفس الطیف الجرثومي ❑

الكاربینسیلیننحتاج لجرعة أقل من  ❑

P. aeruginosaأكثر فعالیة تجاه ❑

آثار جانبیة أقل ❑

clavulanic acid الكلافولانیكیمكن مشاركتھا مع حمض  ❑

Ticarcillin

Class 2 - CO2H at the α -position 
(carboxypenicillins)
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3-Limited range of activity 

: 4المثال 
Broad Spectrum Penicillins

❑   ً یعطى حقنا

للكاربینسیلیننفس الطیف الجرثومي  ❑

نحتاج لجرعة أقل ❑

  streptococciتجاه  الكاربینسیلینأكثر فعالیة من  ❑

Haemophilusو  species

نفس الفعالیة تجاه العصیات الھوائیة سلبیة الغرام ❑

أكثر فعالیة تجاه البكتیریا سلبیة الغرام الأخرى ❑

P. aeruginosaفعال ضد  أزلوسیلین ❑

tazobactamیمكن مشاركتھ مع  بیبراسیلین ❑

Class 3 - Urea group at the α -
position (ureidopenicillins)

Azlocillin

Mezlocillin

Piperacillin

S

N

Me

Me
O

HH

CO2H

H
N

O

NH

O

R2N

HN
N

O

N
N

O
MeO2S

N N

OO

Et
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2- β-lactamase inhibitors

تأثیر مھمل مضاد للبكتیریا1.

یزید من طیف الفعالیةیعطى مع البنسلین مما 2.

المیكروبات للمضادات الحیویة بیتا لاكتام مقاومةفي حال 3.
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2- β-lactamas inhibitors

• Clavulanic acid:

 Isolated from Streptomyces clavuligerus.

1stnaturally occurring β-lactam ring that was not fused to a ‘S’ 

containing ring.

• Sulbactam:

 β-lactamase disabiling agent.

 Prepared by partial chemical synthesis from penicillins.

41

2- β-lactamase inhibitors

• Tazobactam:

 Co-administered with Piperacillin

 Has little or no antibacterial activity
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43

2- Cephalosporins

 ویره حتى الستینیاتتم اكتشاف السیفالوسبورینات بعد وقت قصیر من دخول البنسلین إلى في الإنتاج الواسع، ولكن لم یتم تط.

  حلقة خماسیة(ولیدین بدلاً من حلقة ثیاز) حلقة سداسیة(السیفالوسبورینات تشبھ البنسلین ولكن لھا حلقة ثنائي ھیدروثیازین.(

 7یمكن الحصول على حمض-aminocephalosporanic (7-ACA)   6من البكتیریا، ولكن من الأسھل توسیع نظام الحلقة-

APA لأنھ یتم إنتاجھ على نطاق واسع.

  تم عزلھم من مزارع السیفالوسبوریوم أكریمونیوم)Cephalosporium acremonium ( بواسطة العالم الإیطالي جوزیبي

1945بروتزو في عام 
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2- Cephalosporins

.، عزل أبراھام وزملاؤه ثلاثة مكونات أساسیة للمضادات الحیویة من مزارع الفطریات1948في عام •

Cephalosporin P

Cephalosporin N

Cephalosporin C

1964كان في  Eli Lilly and companyأول سیفالوسبورین نصف صنعي تم إطلاقھ في السوق بواسطة •

). 7و 3المواقع (على عكس البنسلین، تمتلك السیفالوسبورینات سلسلتین جانبیتین یمكن تعدیلھما بسھولة •

β-lactamasesكما أن السیفالوسبورینات أكثر صعوبة للحلمھة بواسطة •

45

2- Cephalosporins SARSAR
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47

2- Cephalosporins Generation CephalosporinsST1 Generation CephalosporinsST1

ي لزیادة استبدال الاستر بالبیریدین یؤد

یةمدة التأثیر ولكن مع زیادة في السم

48

• These drugs are very active against Gram-

positive cocci (such as  Pneumococci, 

Streptococci, and Staphylococci).

• They do not cross BBB.

فالوریدینطیف مشابھ للسی: السیفالكسین

العنقودیات المعند على البنسلین

یة العلویةإنتانات المسالك البولیة والتنفس

ن ولكن مع نفس السیفالكسی: السیفرادین

استبدال جذر الفینیل بجذر

1,4-cyclohexadieneDr. M
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Cefoxitin

2- Cephalosporins Generation Cephalosporinsnd2 Generation Cephalosporinsnd2

• They have a greater gram-

negative  spectrum while 

retaining some activity against 

gram-positive bacteria.

• They are also more resistant  to β-

lactamase.

• No BBB Penetration.

49

 مع الأحیان من كثیر في یصنف السیفامیسینات من  حیوي مضاد ھو سیفوكسیتین
 مثل الغرام بةموج الجراثیم ضد مضاد تأثیر لھ .السیفالوسبورین  من الثاني الجیل

 سلبیة الجراثیم بعض ضد ومضاد ،)(Staphylococcaceae العنقودیات
 الجراثیم یغطي بأنھ الثاني الجیل سیفالوسبورینات بقیة عن ویتمیز .الغرام

Bacteroides( الھشة العصوانیة مثل )Anaerobic( اللاھوائیة fragile(.
 من من دلاب عضوي كلور مجموعة وجود فرق مع للسیفالكسین مشابھ :سیفاكلور

.لھ الحساسة الجراثیم ضد منھ أقوى وھو 3 رقم الموضع في المیثیل جذر
 – للبیتالاكتاماز المنتجة الجراثیم α-methoxyiminoacyl :سیفوروكسیم

النزلیة بالمستدمیة السحایا التھاب

2- Cephalosporins Generation Cephalosporinsd3 Generation Cephalosporinsd3

• Third-generation drugs exhibit the lest activity against gram-positive bacteria, but 

most potent activity against gram-negative bacteria

• Extended antibacterial spectrum, include Pseud. aeruginosa

• Less activity on gram-positive bacteria than first and second generation

• Most active on gram-negative bacteria

• High stability with β-lactamase

• Easy penetrate to different tissues, and then have broad distribution

• Little kidney toxicity
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2- Cephalosporins Generation Cephalosporinsd3 Generation Cephalosporinsd3

مجموعة  3على الموقع : سفتریاكسون

thiotriazindione

ى حقناً مقاوم للبیتالاكتاماز وعمر نصفھ طویل یعط

 ً .طیفھ الجرثومي واسع جداً .مرة واحدة یومیا

لكربون ألفا میثوكسي إیمنیو على ا: سیفوتاكسیم

وحلقة أمینو ثیازول  7المتبادل على الموقع 

3واسیتوكسي میثیل على الموقع 

51

2- Cephalosporins Generation Cephalosporinsth4 Generation Cephalosporinsth4

• Zwitterionic compounds.

• Good affinity for the transpeptidase enzyme.

• Low affinity for some β-lactamases.

• Cross BBB and effective in meningitis.

52

میثوكسي إیمنیوأسیل مع  7على الموقع : سیفیبیم

میثیل -یحوي ن 3جذر أمینوثیازول أما الموقع 

بیرولیدین

.فعالیة أكبر تجاه سلبیات الغرام
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2- Cephalosporins Generation Cephalosporinsth5 Generation Cephalosporinsth5

Active Against:

Methicillin-resistant -Staphylococcus aureus

Penicillin-resistant - Streptococcus pneumoniae

53

Cephalosporins advantages over penicillins

 Increased acid stability compare to penicillins.

Most of the drugs have better absorption than penicillins.

Broad antimicrobialspectrum.

 Increased activity against resistantmicroorganisms.

Decreased allergenicity.

 Increased tolerence than penicillins.Dr. M
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