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EMD 1 Chimie M"""’ﬂ
Durée 60 mig
L= La structure de la morphine :
Ka) Est composée de 5 cycles : A, B, C, D, E
¥b) Son noyau de base est le morphinane
¢) auncycle D ponté sur le cycle A
K d) Le cycle E est un 2,3-dihydrofurane

2- La structure chimique suivante correspondrait-elle 4 un dérivé des -
a) Aryloxypropanolamines HyCO Mm
b) Phényléthanolamines D\/\ /\/\ﬁ’
¥ ¢) Phénylalkylamnies - agd N 5
d) Catécholamines Chy HC— Ow

3- Les Anti-inflammatoires non stéroidiens conventionnels sont tous:

a) des bases organiques relativement fortes avec des pKa de l'ordre de 10 4 12

b) des acides carboxyliques possédant un groupement carboxyle COOH

¢) des composés énoliques possédant un groupement énol a I’origine de leur acidité
X d) Aucune des propositions précédentes n’est exacte

4- L’alphaméthyldopa :

a) Est I'acide (2R)-2-amino-3-(3 ;4-dihydroxyphenyl)-2-methylpropanoique [
% b) Différe de la dopa par la présence d’un groupement CHj sur le carbone o
¢) Estle plus récent des antihypertenseurs centraux

d) Estune molécule qui résiste a I'oxydation en présence de divers agents oxydants L
S- Le Methazolamide :
X a) Estuninhibiteur de I’anhydrase carbonique

b) Différe de I’ Acétazolamide par la présence d’un groupe éthyle sur 'un des azotes du cycle
~ ¢) Estundiurétique hyperkaliémiant
) Posséde deux groupes sulfamoyle

= . @
St ResiPharma
- X a) Contient 5 centres chiraux en positions 5, 6,9, 13 et 14

- b) Contient 5 centres chiraux en positions 5, 7, 9, 13 et 16
¢ Ladisposition du cycle D, nécessite que les liaisons pontées en 9 et 13 soient trans
¥ d) La disposition du cycle D, nécessite que les liaisons pontées en 9 et 13 soient cis

Les deux énantioméres R(+) et S (-) du Vérapamil ne présentent pas des caractéristiques
- pharmacocinétiques identiques car :
b ’] Faux, c’est les deux énantioméres R(-) et S(+) du Vérapamil qui présenteraient des caractéristiques
~ pharmacocinétiques différents
Les concentrations plasmatiques des isoméres R et S varient avec la voies d’administration et dans le temps
¢) Une grande proportion de S(-) que de R(+) n’est pas lie aux protéines plasmatiques
clairances systémiques sont différentes pour les deux énantioméres

sont des anti-inflammatoires non stéroidiens (AINS) :
AINS conventionnels par leur acidité attribuée au noyau pyrazole
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1. R
elatio
; O Structure activité de 1a morphine :

o | O“Niun i 3
¥/b) Le cycle arodk:o'ol en 6 n’est pas nécessaire pour son activité analgésique
¢) L'hydroxy| matique est capital pour son activité analgésique
XG) La pre’senc: §he.nth“° non libre est indispensable pour son activité analgésique
e I"azote dans le cycle D est indispensable pour son activité
&

12- La Synth 3 S
&se des inhibiteurs calciques dérivés des phényl-4 dihydro-l,4pyridines (Nifédipine) :

X a) Fait interven;
o b) Est basce i ta réacticn & addgon do Micked, 1déhyd
U o ! . - >
d'ammOniac_r La condensation de deux composes B-dicarbonylés avec une molécule daldehy
c) Se lel'mine avec . . 1 i
. une ré ituti sophi : lécule d’ammon!
déshydratation. réaction de substitution nucléophile d’une moO
d i iy
) S?: termine avec une réaction d’addition nucléoph
déshydratation.
13- Le n?écanis.me d’action anti-inflammatoire de I’aci
a) Une interaction ionique avec la phospholipase A2
b) Une ﬁx:cmon covalente 4 la phospholipase A2
¢) Une acétylation d’un résidu arginine de la COX-1

yd) Aucune des propositions précédentes n’est exacte.
ypertenseurs ce
ui stimule les récepteurs

e en présence

ac suivie d’une double

dune double

: i suivie
ile d’une molécule d’ammoniac

de méfénamique implique *

ntraux : '
alpha-2 adrénergiques

dazolines
2 adrénergiques
e o

14- Concernant le mécanisme d’action des antih
) La méthyldopa est transformée en un composé q o
b) La clonidine stimule les récepteurs adrénergiques alpha-2 et les ré(:,epteurs auf ‘r:ni
c) Rilmenidine et moxonidine agissent uniquement en stimulant Ees ref:epteurs alpha
d) La méthyldopa stimule directement les récepteurs alpha-2 adrénergiques
15- Les diurétiques sulfamides aminobenzoiques : . 1
" a) Le substituant en position | est obligatoirement Une fonction amide
X b) Il en existe deux familles chimiques selon a position du groupe amino

¢) Agissent au niveau du tube contourné distal

) Le Furosémide en st un exempl R e si P h a Fm a@

6- Péthidine :
‘st un antalgique du deuxiéme palier

A une analogie structurale avec la mo:
st un antalgique du troisiéme palier
artient 4 la classe des 4-anilino-pipéridines

dihydro-1,4-pyridines : relation entre la structure et ’activité anticalcique :
orientation des groupements esters et la formation de liaisons Hydrogénes, deux facteurs qui

ent attribuer & la molécule une activité agoniste partielle
s substituants volumineux en position ortho sur le cycle Benzénique favorisent I'activité

que
wmw‘dlm inue avec I’accroissement de la chaine ester.

rphine et I"atropine

: I'utlisation d’une base forte pe :

M&rmm deméthylc p rmett?ﬂt la formation d’un el

uilisation d'un acide fort permettant la

e a formation d’ ‘
kMW@mmmn“d,m(md”m o “: d’un carbocation C“z

intemédiaire porteur d'un groupement nitile dory | HsC
mm@ﬂﬂﬂhsﬁw&w@ nitrile dont I"hydrolyse basique |

| T desacides aryles acétiques permet {"obtention ¢

¢des propositions préceédentes n'est exacte, M L e i . Fun an

& laidh oA
e Ny il R AT
. Py i
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19« Le développement des antihypertenseurs appartenant 4 la Classe
&) A deébuté en mettant au point des analogues peptidiques de |
¥ 1) A progressé en étudiant 1'effet antihypertensif d’une série d’analogues de I'acide S-imidazole acétique
® ¢) A conduit & la mise au point et la commercialisation du losartan puis de ses analogues 2
d) A aboutit & des molécules ne possédant aucune analogie structurale

des ARALS -

‘angiotensine |

20- Les inhibiteurs de I"enzyme de conversion :
a) Le Lisinopril en est un dérivé dicarboxylique
b) L'Enalaprilat est un analogue de dipeptide

X ©) Le Captopril se lie au zinc par le groupe SH

@
°

d) Le Captopril est un analogue de tripeptide ReSI P h a rm a
21- Buprénorphine :

a) Est un antalgique du deuxieme palier

b) N'a aucune analogie structurale avec |a morphine et I"éphédrine
xc) Estun antalgique du troisieme palier
X d) Est hautement lipophile

22- Les antagonistes caleiques :
a) Se fixent sur plusieurs sous unités au niveau du récepteur.

i e
b) Le Vérapamil se fixe sur un site allostériquement li¢ au site des 14-dihydropyridines et provoque un
augmentation de leur affinité pour leur site. |  eotet
¢) Le Diltiazem se fixe sur un site qui va diminuer I'affinité des [,4-dihydropyridines pour leur récepteur.
X d) Se lient & des sites spécifiques au niveau de la sous unité ] du canal VOC de type L.

23- Le développement de 'indométacine :

a) aété initié par la supposition que la sérotonine était un médiateur importan't de l'inflammation

~ b) a été basé sur la découverte des propriétés antirhumatismale du célécoxib -

permis I"introduction d’une nouvelle classe d’anti-inflammatoires dérivés de I'acide benzoigq

aucune des propositions précédentes n’est exacte

s SARTAN actuellement commercialisés:

it un fort caractére 2;2{::01& ou un équivalent isostérique qui mime le cycle de I’histidine de I’angiotensine I
o] gg?:‘omport:'l‘f un cycl‘e'tétrazole ont une faible biodisponibilité par voie orale

; d.) Possédent une excellente liposolubilité

~ 25- Les inhibiteurs de I’enzyme de conversion de seconde génération :
3 '5--'1) Sont rapidement inactivés en raison de la présence du groupe COO-
':v'b) Sont administrés sous forme d; Iprodrogue

E il en est le chef de file gt . i3
3 I!;:nct:':r’;:ioel:lrt au moins un carbone asymétrique au sein de leur structu

oH
26- La structure suivante correspond a : T e

[o]
Un dérivé de la classe des aryloxypropanolamines. )L’ ~ L

\

A/

P .

i N
i |éthanolamines. Hy
'b) Un dérivé de la classe des ary : ‘
:)) IlJJn dérivé de la classe des sulfonarpldes. s
d) Un dérivé de la classe des tetrazolés.

. ‘od'\s T
27- Le candesartan : : . : . rer 53 O Poniy
- 4 Elgte métabolisé in vivo en candésartan cnle)tiet(l:lidc carboxylique ok Jamélioret W& par
# 3 Comporte dans sa structure un groupemen ;rogue commercialisée dans phobbs“'ec e "eceptey
i ﬁ estérification en une pro s hydro
' c) Est transformé par
f i voie orale

: tion
: les interac
; ui augmente
ocyclopentane q
structure une spir
d) Comporte dans sa

0.
: ts : Jéthanolami
"activité agoniste partielle des p-Bloquan laminé sur la chaine des &Y ny&éﬁ\ﬂm\mnkﬁ
2] “tmé l"gtroduction d’un groupement acy’am
a) Estdueal’in

des p ATinES:
e sur la chai.nc
b; Est due a I’introduction d’un groupement aryloxyéthy'e a chaine des W\Oxypmpmd

' 1 olamines.
sintroduction d’un groupement aryloxxethyle i:rchaine e oryph o
iy mgod:ction d’un groupement acylaminé sur "
alin . e

d; Elfet z::lposé suivant eorrespo'fgrai a: : /5 i
:) .Un B-bloquant non carmo-sele:;:x A o : Y
b) Un inhibiteur calcique des tt::}n /\/L %

x ¢ Un p-bloguant cardio-selectil. e :

d) Un antihypertenseur 4 action centrale.
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29 Faire pdogiee 0 (8) vers le compose g

8Ir le phénolate approprié sur y

POssible : ne épi : : - -

X of CR aiSa:““:éec rétention de la configuration g;c:;?ggydnne e ey G cmelics
X Lepy énolatcag" le phénolate avec une amjne approp'r’i‘é:S)’mémque central. = - @)

3) Réaction d'Agfﬁatﬁs(;nmglcé?f;:i:;z]laieél’l;‘:]ogéne d’unc.épichlorhydrinc directement selon une SNZ.

1- 8 €t Craft du noyau aromatique.

Sont . $ liaisong intervenant pour P s écepteur

X2 De POUr une fixation inhibitrice des p-bloquants sur leur site au niveau du récept
©S interact;
b) e Cractions pour les groupements aryles,

laisong ; ¢ 3
€) Des ;.. NS intermoléculaires.

laison
d) Des | iaism; _hyd“"géﬂe pour le groupement hydroxyle.

o loniques pour les azotes protonés,
- antian ) i
e pgg,?yucx“qt?want des sydnonimines comportent principalement dans leurs structures chimiqu

%) Un composg pege :
{ ¢) Un dérivé gy bef;gf,?hque
) Un dérivé de la pyrigine
33- Les sydnones - 5
L
g &: g Zyy:ll: g: type 1-oxo oxadiazol-l,2,3 Res I P h a r m a
o type 1-oxo oxad!azole-2,3,4
S YCie de type S-oxo oxadiazole-1,2,3
cycle de type 5-oxo oxadiazole-2,3,4
34- La linsidomine:
~Aa) Estle métabolite actif de La molsidomine
A le méme mode de préparation que la molsidomine.
©) Le réactif de départ est unc aminomorpholine.
- d) A laméme solubilité que la molsidomine et donc la
35- La codéine est métabolisée :

méme voie d’administration

a) Dans sa totalité en morphine
'b) En partie en morphine )
" ¢) Dans sa totalité en dihydrocodéine

d) En partie en dihydrocodéine
' opiacés utilisées comme antalgiques du deuxiéme palier sont :
de acétylsalicylique

e sulfurique 4 un alcool
ium avec un alcool
nium avec un acide fort

oupe de molécules :

stéres azotés de |'acide acétylsalicylique
tla ‘ ochimie est importante pour I’activité
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