


0. Quels sont les différents siéréo-isoméres du chloramphénicol ? Parmi .—;u{:c un seul présente
une activité bactéricide puissante et constitue le produit officinal lequel

Queéﬁnn I1 :(4 points)

Relation structure activité des anesthésiques locaux.

uestion ITI (Oem) (4 points

1) Structure des: quunuloneﬁ
A. Les recherches visaient exclusivement d améliorer le: pouvoir antibactérien et élargir le

spectre daction,
B. Le noyau de base des quinolones est une 1,4-dihydro-d-oxoquinoléine substituée cn

position 3 par un groupe méthoxy (OCH;). -
C. La synthése des quinolones consiste & construire progressivement le cycle A a partir d’une

arylamine 1 ou d'un chlorure d'o-chlorobenzoyle convenablement substitué ; selon deux

voies d'aceds possibles.
D. L’exemple-type de molécules synthétisées par la cyclisation d'une énamine-ester est la

ciprofloxacine.
2) Activité et relations structure-activité des quinolones ;
A, Les quinolones sont des antibiotiques bactéricides agissant par fixalion sur les sous-unités
A de PADN gyrase. .
B. Les modifications structurales les plus importantes, apporiées & cefle .classe
d’antibiotiques, sont la fluoration en 6 et I'introduction d’une pipérazinyle en 7.
C. L’alkyle sur I’azote en position 1 (le R1) confére un maximum d’activité s'il est di, tri ou

tétracarboné.
D. La modification du COOH en 3 ou du groupement oxo en'4 accroil Uactivité.

5 e e peposin oo R @STHPaArm a@

'A. Les tétracyclines inhibent la synthése protéique ¢n agissant, comme les aminosides, sur la

sous-unité 30S du ribosome.
B. L&S %ac;gc]incs et les macrolides possédent le méme site d’action sur le ribosome

C Iﬁﬂﬁyclm-ss sont stables en solution, mais se dégradent rapidement a la lumiére et & pH
élevé ou trés bas. .
D. Iﬁ_néaraﬂ}fchn:s sont des antibiotiques bactériostatiques & specire large : bactéries Gram
f et Gram négatif, bactéries & multiplication intracellulaire (rikettsies et Chlamydia),

DT L

pmsﬂes, levires et le virus de la lymphogranulomatose.

. propos des cyclines :
‘A. Ce sont des composés amphotéres grﬂr:c aux groupements 4-diméthylamino (responsable

N %’mﬁiﬁ'&mqm}aWhﬁmh et énols (caractére acide). s
' dﬁs Eubs‘t:mants wdruxyies Ilbl'ﬂs* les teiracychncs peuvent mmp!m:r 1::

mﬂmm sensible aux tétracyclines.
e et des ﬁﬁe!& mdészrabieﬂ, ces anuhmquas sont resewes aAux



St fos macrolides o andblotiques apparends
v Ll maarol) MLt > . .

-nhﬁhcﬁﬁﬂtﬂﬁigwm et lincosamides sont trois familles de molécules & spectres

" TE Structure Cl‘limiqm-_mm possédant les mémes propriétés pharmacocindtiques et 1a
o e :

ﬁlﬁ::g!u:i:ud“ bacilles  Gram négatif (paniculidrement les entérobactéries) sont
i R TS bucx DA NIt 0 peri e S membranaire. -
D L s H_m“b"‘“‘_"ﬂ“ﬁﬁ spectre relativement &roit. -

£ macrolides agissent sur Ia membrane cytoplasmique, entrainant I"éclntement de la

cellule bactérienne,

%) ‘-‘“‘iﬂ:? (fes) manvaise (5) proposition (3) |
As Lune des doux adénines nécessaires i la fixation des macrolides est remplacée par une

Elﬂnm: chez la cellule cucarvole, ce qui explique la sélectivité d'action de ces
antibiotiques. . -
B. Les MLS sont bactéricides 3 forte concentration.
C. La dénaturation de I'adénine de P'ARN ribosomal par une méthylase dorigine
E&l‘flgmdmw représente la forme la plus fréquente de résistance acquise contre le groupe
D. La roxithromycine, préparée par modification structurale de P'érythromycine ¢st moins
stable que cette derniére en milicu acide et sa biodisponibilité est plus faible. »

7) Cochez la (les) propasition (s) juste (s):
A. L'activité antibaciérienne des macrolidés vrais augmiente avec la diminution de la
lipophil itic. « :
rer fides ne modifient pas la flore intestinale

B. Contrairement aux tétracyclines, les macro
C. Les lincosamides ne déséquilibrent pas la flore colique, dome ils sont utilisés en
rophylaxie dans !i;eis-inu‘nrenﬁ'uns-chinugicalea-cu’énremales. _

D. Compte tenu de leur faible lipophili¢, les macrolides vrais possédent une excellente

premmiirei= . DesiPharma

prescrits le plus souvent pour les infections urinaires.
“acide nalidixiq ue» a €1é synthétisé A partir de la 7-chloroquinoléine,

évidence de son activité antimicrobienne.
se était commercialisé sous le ND (nom dépose) « NEGRAM®E» a
nce des bactéries Gram négatif & cette molécule.

Fin de I'énoncé
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indispensables & 1"activite anuibiotique. Cetle activité nécessite en outre © La présence d uni R i
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lonction a caractére acide sur le carbone 2. La présence d'une autre fonction amide dont

’ » 1 > 1 xy ~ ~ e . o o i3 |
I'azote est e au ¢vele a; etidin-2-one. Les substituants R de 1n chaine latémle modifient les

!‘]|_|l'\'f i o | poinis)
propnetes antibactenennes (spectre, CMI ) et la stabilité de ln molécule Les anesthesigues locay
3. La Phenéticilline : penicilline hémisynthétique du groupe | & partir du modéle de la vl foatn
penicilline V inhibant la biosynthése de la paroi o
1) 3 v Ui rdanog 1
L'Hetacilline : proampicilline des aminobenzylpénicilline des pemeilline du goupe 11 TR QoS by Yl
inhibant la biosynthése de la paro son réeepteur ce aw déterm
L'Augmentin : Analogue de Mampicilling des aminebenzyipémcilling des penicilline du \
goupe 111 inhibant la biosynthése de la paroi T
La Carbenicilline : Carboxybenzvipénicilline des penicilling du goupe 1 anhibant la nimalic
biosynthese de la paroi _ : e O |
L' Azlocilline : Uréidopénicilline des pemeilline du goupe 1l inhibant In biosynthése de la [
parm . : ! e
1 *Ampicilline : Aminobenzylpénicilline des penicilline du goupe N1 inhibant la biosynthése
de la paro
A “Af} " A Amidoes HiN
4. Une o-non substituée - Céfalotine ou ¢ éfaloridine ou Céfizoline ou Celonam I
= Zhyi : v o YA . " e
Une a-aminée ; Céfadroxil ou Cétalexing on Céfmdine on Celvnzne

: 1 yem) i(4
Une a-hvdroxylée : Céfamandole uestion L (Qc 4
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Line a-sulfonigque : L efsulodine I r m a Variante
Une a uréidigue : Celoperazone | I '. )
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+ cephalosponme de la deuxiéme générmtion (CSI1)

rard ted
C‘éphumlllllole deuxiéme génération (CS11) Varian
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Céfoxitine : cephalaspont 51
S iazole - Glvbuthiazol . L
v L'Tn mrﬂmﬁmlaﬂ;ﬁ'mwlurcﬁ Carbutamide N . r j
‘l...l'n E:;fll“mar‘u'utdcs Diurétiques : Dichlorophénamide ou Sala | :
n

. i ! BC l D
Un pciacti E:::::r:eltll:‘::‘eaulmummnr ou Sumédine ou Sulfvmoxol.
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hypoglycémiants : Glybuthiazol, Carbutamide.
s bacicnostatiques : Sulfadiazine, Sumédine, Sulfamoxol.

nides diurehiques

Dichlorophénamide, Salamid, Chlorothiazide.

Deux Aminosides 4 Genine Streptridine: L’Arbécacyne, La Tobramycine ou La Nétilmicine.
Deux Aminosides a Génine Streptamine | La Paramomycine, La Néomycine.

ictions amines sont indispensables et doivent parficiper activement a 1'interaction avec

Le cycle aromatique
aine amino propane diol
ne dichloroacetyl
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Question 11 :(4 points)
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Question 111 (Qcm) :(4 points)

HN

intermedi alie

» |"antibiotique

Seul le stéréo-isomere thréo(-) ou (1R, 2R) présente une activite b

A

0
-
g
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& et la fixa
se d'action de la molécule

les re:epieurs, en particulier 1'amine en 3. Les hydroxydes jouent plutét un réle dans le
tre antibactérien en modulant la pénétration

ResiPharma

&5 1someres érythro (1S2R (-)).(1R.2S (+)) et Les 1someres thréo (1R,2R (=)),(15,25 (+))

actéricide puissante et

3 parties principales

nesthésique sur




