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Structuype activité des

La substitution du n

ISOstéres Supprime Pactjy (g A
l~n~!_a substitution dy groupement dichlorg
methyle diminye Pactivit:: 3 60%,
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acétyle par un

ErOupe  nitre par un
augment: Pactiyjts. )
La substitution du

: : 2roupe
mcthylsulfonyle réduit |

nitro  par  up
a toxicité.
02/1.a fixation @’

un hycroxyle ep
benzénique de 1’ay

npicilline permet -
a-D’améliorer ses parametres phannacucinc’tique&y
b-L’utilisation par voie injectable. Y4
¢-D’augmenter I"encombrement stérique autour de la
liaison amide, £

Aucune réponse n’est jiste.

méta du noyau

3/Quelle partie de la molécule est responsable de
Pactivité anti-inflamma oire de la Griséofulvine :
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ia ie opératoire
Un produit « X » est obtenn via le mode op

suivant :

sthvlepyridine  par  Je
; 3 la ¢ -,-mcth} l‘-P}’
On fait traiter

- tré et a chaud
otassium comcen
P*’-""‘a“ga"at;;l:)np fait 1 éagir sur le “;mpo_se I(A) “’;
popr douper { ) ulfurigue et d'éi'!lﬂ““) s pour ( 0'“19.
mélange d’ﬂc'g';'ze comp)sé (B) réagit sur un réactif
un comp()ﬁé (). L€

er le produt X.
our donn :actio 1 entre le composé (B) et le
(C) p qnt ia rcﬂctl
04/Concerné ;
réact‘if:((ti)f“{c-} est l“‘ammc't}‘;flue‘
a-Le re,dc.lil' (C) st l'bydm‘. l;st'mﬁ J hil
®-Le réactif & réaction de su . .1 on electrophile.
o1l 5" agit j - réaction d'addition-élimination,
- l 4
E.:‘il}_lﬂ l, c est :
[a%l;Lc prod u,t]?& L
-[:: I ,‘éti“”“};?ffllv'ine-
b-L2 i.r;;zide isonicotinic ye.
[_'1’ Y
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Do a

06/Parmi les propositions Suivan
celle (s) qui permet (tent) d’obtenir des Pénicilline
résistant aux -lactamases et ay milieu acide .
@L’encombrement stérique PTOVOqué par 1a chaine ¢
position 7 autour du noyau p-lactame.
b- L’encombrement stérique provoqué par
en position 3 autour du noyau f-lactame.
¢-L'encombrement stérique provoqué par le substituan,
en position 4 autour du noyau f-lactame.
.@ L encombrement stérique provoqué par un reste alkylc
ou aryle autour de la liaison amide.

tes quelle {s) est (sony)

le substituant

07/Concernant P’activité de ce composé :

@l présente comme cible d’action la topoisomérase 1.
b-Le remplacement de ’atome de fluor par un chiore
augmente [activite. !

c-La méthylation de I’azote pipérazinique diminue la
résistance bactérienne,

@ -Le remplacement de Poxygéne par un soufre est
défavorable.

08/ Le pyrazinamide est un antituberculeux majeur :

(a-Préparé par I’action de Pammoniaque sur la pyrazine-
2-carboxylate d’éthyle.

b-Dont le nom est pyridine-2-carboxamide.
c-Préparé a partir de la 4-méthylpyridine.
Est un dérivé de PPacide isonicotinique.

09/ Parmi ces réactions laquelie (lesquelles) est (sont)
utilisé (s) dans la synthése du miconazole
a-Oxydation
b-Amination
c-Ethérification

(d-Amidification

10/Concernant les quinolones : %‘

a-L’atome d’azote dy noyau doit étre libre, \/
b-Le noyau B doit étre aromatique.

(CElle présentent un polymorphisme.

d-Peuvent se comporter
d’acide,
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11/Cé
/ tphulusporincs

I“l L~ l‘i()}'ﬂl] ;:
b-Céph

1 -cépheme est inactit v/
alosporine C
:-m1irn,-1dipil""-ifiﬂe C  estur ester de I'acide d- \/
¢ 1¢ et l'acide 7-aviinocé
que et l'acide 7-a Tinocéphalosporanique

."-__l ac v

-a cephalosporine C ; :
ine C est ir activ L

d-Le: P C est ir active par voie orale

:ﬁcé"]- . .
e I mhmp\'lrmus de deuxiéme génération sont
stantes aux ceéphalosporiaases
12/A
e | 4 I B
par - PYOPDS de la synthése des céphalosporines a
]: tir de la pénicilline
e f 1 ¥ 132 o
C%‘. ; Pf_m.cme est I’incorpor: tion sur le noyau
nazolidinyle d’un méthyle en 2

beLanie .
.4 reaction d extension d'-l C-}"Cle st réﬂ“séc & pﬂﬂil‘

l'_{.L' I’ d,-_‘pux}.rdc -

\ --rljc réarrangement de 1’épc xyde en céphalosporine
passe par un ion epi sulfoniiim selon la réaction de
SKRAUP

d-'L.in traitement par la diéthylamine conduit 4 la
désacétoxycéphalosporine | ar une réaction
d’élimination.

13/Mode d’action des tétriacyclines : SO $
a-Leur fixation sur la sous 1 nit¢ 30S du ribosome
bloguent la fixation des aminoacyl-ARN-t
- Leur fixation sur la sous unité 508 du ribosome
empéchent la translocation iu peptidyl-ARNt

[ eur fixation sur la sous txité 30S du ribosome
bloguent I"activité de la peg tidy!-transférase
d-Leur fixation sur la sous inité 50S du ribosome
empéchant ’interaction co don-anticodon

14/17hémisynthese de la minocycline
\a-On part de 6-diméthyltétr apycline
b-La premicre étape est une réaction d’amination
réductrice. 1

. 1e produit final posséde deux CHs en position 6
d-Aucune de ces réponses 1 est juste

15/1.e8 macrnlides_ _ ‘ i A
(@ Ce sont des antibiotiques 4 spectre etroit.

. 2:)— (‘ompor‘tent dans leurs st uctures des liaisons

o = divers 0s€s

diques avee g
05[1? 2011‘- bactéricides 3 fa bles concentrations
c-11s

; e
' d-Aucune de ces réponses it est juste

16/1L.€8 macrolides :
ceamycine

.‘clarithmmycine
d Josamycin® est le
Prupriétés chimiq1es de la quinoléines :

itution nucléoph le se fait sur le noyau

10 hydroxy- spiramycine

{on par un mécanisme de substitution
peut s€ faire ¢n position 7 du noyay

SO

A est le proiluit utilisé en thérapeutique
nycine est un meerolide a cycle & 14 atomes
posséde un méthoxy en position 7

qui est pauvre en densite électron iqu@/

c-Le doublet de azote participe 2 la mésomérie du
cycle.

d4-1'Oxydation de la quinoléine donne l'acide
quinoléique qui peut facilement étre décarboxylé en
acide nicotinique

18/Développement des recherches des
antipaludigues :
a-Passe par le bleu de méthylene.

[ es dérivés de I'acridine colorent en jaune les
téguments
o-1; élimination du noyau qui porte leCldela
quinacrine donne la chloroguine.

i

d-Le groupement OCHS; est nécessaire a 7activite.

19/La chioroguine
a-Au cours de sa synthése le noyau quinoléique est
synthétisé par la réaction de skraup .
_ b-Le chlore en position 7 sur Je noyau quinoléine

donne une meilleurc activité antiplasmodiale

Inhibe de la détoxification de I’héme issue de la
dégradation de ’hémoglobine. :
d-La résistance est due a la dégradation enzymatique
par la chloroquinase.

20/La primaquine :

a-BEst un dérivé de la 4-aminoquinoléine

@Au cours de sa synthese le noyau quinoléine
substituée est préparé par réaction de skraup

©Le 1.4-dibromopentane doit étre transformé en
phtalimide avant sa fixation sur le noyau quinoléine
substituée.

d-Aucune de ces réponses n’est juste
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Cochez-la (les) bonne (s) réponse (s)

01/ La préparation de la protéine lors dy docking
moléculaire nécessite :

a- D"ajouter les hydrogeies non polaires,
@- D’¢liminer les molécules d'eau.

¢- D ajouter les charges de type “gasteiger',
d- Vérifier s’il y a des atomes manquants

02/Le docking moléculaire nous permet de prédire :

a-Les meilleures conforniations de la protéine.
L énergie libre du conplexe protéine-ligand.
g Le type d'interaction ¢ "une rolécule chimique.
d- Aucune réponse n’est_uste.

03/ Le test de Codex (FiCls) permet de chercher la
présence d’un :

a- Ester.
b- Alcool.
¢- Alcool aromatique.

@. Catéchol.

04/Concernant Putilisation de P’acide chlorhydrigue
dans la derniére étape dz synthése de Ia phénytoine :

a-Permetde diminuer la s>lubilité de |a phénytoine dans
le solvant.

L b- Permet d'augmenter la solubilité de la phénytoine
dans le solvant,
©1 s’agit d’un phénomer e de relargage.
d-Tl s’agit d’un phénomér e de recristallisation‘*
05/ Si pour2 g de réactii R1 et 2m1 de réactif RZ on

obtient 90 % de produit. Quelle masse réelle de
produit a-t-on obtenue cians ce cas ?

(MMg,;=138.12 g/mol, ‘N_Mkz=102.08 g/mol, d[u=1.0Lv
MMprodm'r = -I 80, 15 E/LEOI:

a-1,80 gr.
b-1,51 gr.

06/ Le solvant utilisé dzns la synthése de Iaspirine
est :

) L’anhydride acétique.
b-L’cau.

c-L’acide sulfurique.
d-Aucun.
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07/ Parmi les proposition (s) suivante (4
(lesquelles) est (sont) juste (s) :

) laque),

a-1’aspirine est trés soluble dans I’eay

b-On utilise le banc kofler directement aprés son
allumage.

¢- Le paracétamol donne en présence du reacis
Mac Nally une couleur rose.

@ Le point de fusion du paracétamol est 125C°.

Exercice :

Dans un ballon rodé propre et sec, introduire lentemen:
7.0 mL d’acide acétique ( solvant), 7.0 mL d’anhydride
acétique, 5,0 mL d’aniline. Chauffer a reflux pendant 15
min,

Cristalliser le produit final par ajout de I’eau froide puis
filtrer.

Purifier par recristallisation dans I’eau puis filtrer le
produit pur.

On mesure la masse d’acétanilide obtenu, la balance
indique 5,79 g

NH, CH,

e vy NH _CH,

@ + :<0 —_— ©/ Tor +H3C—COOH

Aniline 2 CH, Acétanilide
Produit | Anilin | Acide Anhydrid | Acétanilid
S e acétiqu | eacétique | e

e

Masse | 93 60 v | 102 135 g/mol
molaire | g/mol | g/mol g/mol
Densité | 1,02 1,05 1,08 Solide

08/ Type de réaction : \

a-C’est une réaction d’amidification
b-C’est une réaction d’estérification
¢-C’est une réaction d’acétylation
d-Aucune de ces réponses n’est juste.

09/ Le mécanisme réactionnel est le méme que celui
de la synthése de :

A-Aspirine

b-Phénytoine
c-Paracétamol
d-11 est différent.
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L2/ Parmi les or

itéres Sulvants

'.'..’,...:‘\. ' o 3 ‘
‘Uentification ¢ un pro duj

quel sont les critéres
tde synthese -

Solubiljté

D- 5-:.']|!p_n.'1':_1ilJI'c de fusion

C-Le rendement de la réaction

d-La ma

sse théorique
L3/ La purification PAr recristallisation -

a-Est une technique d

le purificatior
6}- [La solubilisation du prociuit brute se faijt 4 chaud. L/
[ A

L-a cristallisation du pr

1 des produits solides.

od 1t pure se fait 4 chaud,
@ es Impuretés sont solutles dans le solvant choisi 4

chaud et soluble a froid.

14/Le bank kofler :

@
(]

@I‘umwt la mesure du pont de fusion d’un produit ReSIpharma
\i'-“iIL.’

érificati e la pureté d’un produit de
b-Permet la vérification de la purete I

synthese : iir 1 cAtK TR
ylace premic¢rement le:: cristaux sur le coté le plus K

¢c-On place pre

chaud

s n'est juste.
. O "GO .C.. l-".‘-’-_,-
d-Aucune de ces réponse

» calculer :
15/ AUTODOCK nous per net de caicu

a-1.hydrosolubilité.
- hergie de liaison ‘
Energie de e smatiques
{e {fixation aux protéines men: tiq ‘
¢ t ‘ = : : l
o bre de liaison hydrogene formées avee Jo
» nOMo
d-Le no
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