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 المضادات الحٌوٌة

Antibiotics 

 وهً عبارة عن مواد كٌمٌائٌة من أصل طبٌعً وتحقق الشروط التالٌة: تعرٌفها:

 الاستقلاب. هً ناتجة عن 

 أكثر من أنواع العضٌات الدقٌقة.  منع نمو أو بقاء نوع واحد أوت 

 .فعالة بتراكٌز منخفضة 

 .المضادات الحٌوٌة الصنعٌة تشابه فً بنٌتها المضادات الحٌوٌة الطبٌعٌة 

 ٌجب أن تمتلك بعض الخواص وهً:إن المضادات الحٌوٌة  ملاحظة:

 .)أن تكون لها سمٌة انتقائٌة )لها سمٌة على الخلاٌا الجرثومٌة فقط دون سمٌتها على الخلاٌا البشرٌة 

  كٌمٌائٌاً قدر الإمكان.أن تكون ثابتة 

 .أن تتواجد ضمن شكل صٌدلً مناسب 

 .أن ٌكون لها توافر حٌوي جٌد وإطراح جٌد ومناسب 

 مراحل وهً: بعدة وتمر طرٌقة التصنٌع:

 تحضٌر الزراعة النقٌة 

 حضن 

 عزل واستخلاص 

 تنقٌة 

 معاٌرة 

 الصٌاغة 

 المضادات الحٌوٌة الحاوٌة على حلقة بٌتا لاكتام

β-LACTAM ANTIBIOTICS 

 وهً تحوي على أمٌد حلقً وهو اللاكتام ومن هنا أتت التسمٌة لهذه الطائفة من المضادات الحٌوٌة.

 ومن الأمثلة علٌها بنسٌلٌن ج )بنزٌل بنسٌلٌن(

  وهو البنسٌلٌن الأول فً طائفة البنسٌلٌنات. 
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 PENICILLINSالبنسٌلٌنات  أولاً:

 الجدار الخلوي للجراثٌم إٌجابٌة الغرام.تثبٌط اصطناع  آلٌة العمل:

إن البكتٌرٌا تحوي على سلاسل سكرٌة ببتٌدٌة )ببتٌدوغلٌكان( تشكل المكون الأساسً للجدار الخلوي البكتٌري 

 وهذه السلاسل مترابطة بفعل الروابط الأمٌدٌة عند السهم وهذه الروابط ٌتوسط تشكلها أنزٌم ترانس ببتٌداز.

 

 

 

 

 

 

هً نفسها أنزٌمات سٌرٌن  Trans peptidases ترانس ببتٌداز اتإن أنزٌم آلٌة تشكل الرابطة الأمٌدٌة:

وهذه الأنزٌمات تحوي على زمرة هٌدروكسٌل فً بنٌتها والتً تقوم بمهاجمة  serine proteasesبروتٌاز 

الكربونٌل وٌخرج الوسٌط )أنزٌمات سٌرٌن الكربونٌل فً المركب وٌغادر الألانٌن ومن ثم ٌرتبط الأمٌن وٌهاجم 

 بروتٌاز( وتتشكل الرابطة الأمٌدٌة كالتالً:

  

إذاً فدور البنسٌلٌنات مهاجمة أنزٌمات سٌرٌن بروتٌاز وبذلك ٌتثبط تشكل الرابطة الأمٌدٌة وبالتالً ٌتثبط 

 اصطناع الجدار الخلوي للجراثٌم إٌجابٌة الغرام وهذا هو خلاصة الكلام.
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عند إعطاء البنسٌلٌنات تقوم أنزٌمات سٌرٌن بروتٌاز بمهاجمة حلقة بٌتا لاكتام فً البنسٌلٌنات وتتخرب الحلقة إذاً 

وٌصبح ناتج التخرب )حمض بنسٌلوٌك( غٌر فعال وبذلك نكون قد منعنا تشكل الجدار الخلوي البكتٌري بإشغال 

 أنزٌمات سٌرٌن بروتٌاز بتخرٌب الحلقة وهو المطلوب.

 

( من البنسٌلٌن ج  صودٌوم .6µg0(ل وهً عبارة عن الفعالٌة الحٌوٌة  :USPحسب ال ف الواحدة الدولٌةتعرٌ 

(USP penicillin G sodium)  .كمرجع 

 بعض الأمثلة للفهم ولٌس للحفظ:

      1 mg of penicillin G sodium is equivalent to 1.667 units.                       

      1 mg of penicillin G procaine is equivalent to 1,009 units.                     

      1 mg of penicillin G potassium is equivalent to 1.530 units.                  

 

 وهً تضم: :البنٌة العامة للبنسٌلٌنات

 )حلقة خماسٌة )حلقة ثٌازولٌدٌن 

 ( حلقة بٌتا لاكتام)آزٌتٌدٌن 

 مجموعة كربوكسٌل 

 مجموعتً أمٌد 

 ملاحظات:

 إن الR .متغٌر وبتغٌٌره ٌتغٌر نوع البنسٌلٌن 

 أنه ٌوجد ثلاث ذرات كٌرالٌة فبالتالً لدٌنا ست ا إن النجوم تدل على ذرات الكربون الكٌرالٌة وبم

 مماكبات ضوئٌة.
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 :الصٌغة التالٌة ذو  aminopenicillanic acid-6من  وٌتم اصطناعها اعتباراً  اصطناع البنسٌلٌنات:

 

 إن البنٌة عبارة عن حمضٌن أمٌنٌٌن مدموجٌن وهما )فالٌن+سٌرٌن(.

 الخواص الفٌزٌوكٌمٌائٌة للبنسٌلٌنات:

                                               :ًإن البنسٌلٌنات حساسة للرطوبة وتتخرب بوجودها وٌتدرج تخربها حسب الوسط وفق التال         

                                                   وسط معتدل )رطوبة الجو( <وسط حمضً< وسط قلوي

بسبب احتوائه على زمرة الهٌدروكسٌل  رب البنسٌلٌنات بشكل أسرعأي أن الوسط القلوي هو الذي ٌخ

 التً تهاجم الحلقة ثم ٌأتً الوسط الحمضً فً المرتبة الثانٌة من ناحٌة التخرٌب وأخٌراً الوسط المعتدل.

 جٌد. البنسٌلٌنات ذو مذاق غٌر 

 المستقطب البنسٌلٌنات مٌمنة للضوء. 

 لبنسٌلٌن.انحلالٌتها وخواصها تتغٌر حسب طبٌعة ا 

 .البنسٌلٌنات هً عبارة عن حموض ضعٌفة بسبب احتوائها زمرة الكربوكسٌل 

 البوتاسٌة لمعظم البنسٌلٌنات منحلة فً الماء ومناسبة للإعطاء فموٌاً وحقناً. إن الأملاح الصودٌومٌة أو 

 لعضوٌة( ٌمكن أن نستعٌض عن أملاح البنسٌلٌن اللاعضوٌة بأملاح البنسٌلٌن العضوٌة )ذات الأسس ا

والتً لها انحلالٌة  hydrabamine, هٌدرابامٌن procaine, بروكائٌن benzathineمثل: بنزاثٌن 

 وهً تعطً عمر أطول للدواء.محدودة فً الماء 

 .العوامل المؤكسدة تؤثر على كل المركبات بما فٌها البنسٌلٌنات 

 نجد: PHإن الأمبٌسٌلٌن هو مركب مذبذب وبتغٌٌر ال  ملاحظة:
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وفً وسط حمضً ٌتشكل حمض  سٌلوٌكٌنٌفً وسط قلوي ٌتشكل حمض ب :نواتج تخرب البنسٌلٌنات

 كالتالً: بٌنٌسٌلٌك

 

إن تخرب البنسٌلٌن بوسط حمضً لاٌتم هكذا مباشرة حٌث ٌتشكل أولاً مركب وسطً غٌر ثابت ثم ٌتشكل الناتج 

 النهائً وهو حمض بٌنٌسٌلٌنٌك كالتالً:

 

 بٌنٌسٌلٌك. ٌسٌلٌنٌك هو نفسه حمضإن حمض بٌن :1ملاحظة

 وهً مهمة للامتحان.نواتج التخرب السابقة  أسماء ٌجب حفظ :2ملاحظة
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تخرب  التً penicillinases البنسٌلٌناز تصنع الجراثٌم أنزٌمات :للبنسٌلٌنات المقاومة الجرثومٌة

 .acylasesوأسٌلاز  β-lactamasesبٌتا لاكتاماز تضم نوعٌن وهما  البنسٌلٌنات وهذه الأنزٌمات

تقوم أنزٌمات بٌتا لاكتاماز الحاوٌة على زمرة الهٌدروكسٌل بتفكٌك حلقة بٌتا لاكتام فً البنسٌلٌنات حٌث تهاجم  -

 زمرة الهٌدروكسٌل فً الأنزٌمات زمرة الكربونٌل فً حلقة بٌتا لاكتام وتخربها.

فً البنسٌلٌنات وتخربها حٌث أن الزمرة  Rالجذر تقوم أنزٌمات الأسٌلاز بمهاجمة زمرة الكربونٌل المرتبطة ب -

R-CO) تقوم بعمل إعاقة فراغٌة وبتخرٌب هذه الزمرة تصبح حلقة بٌتا لاكتام غٌر محمٌة ( فً البنسٌلٌنات

 وسهلة التخرب.

 هناك مقاومة طبٌعٌة للجراثٌم فمثلاً الجراثٌم سلبٌة الغرام تملك مقاومة طبٌعٌة تجاه البنسٌلٌنات. -

بما أن أنزٌمات البنسٌلٌناز  :Resistant Penicillins-Pencillinase البنسٌلٌنات المقاومة للبنسٌلٌناز

ً حلقة البٌتا لاكتام فً متخرب البنسٌلٌنات لذلك تم اللجوء لحماٌة البنسٌلٌنات وذلك بعمل إعاقة فراغٌة تح

 بحجم أكبر ومن الأمثلة نذكر: Rالبنسٌلٌنات وذلك بجعل الجذر 
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كما قلنا سابقاً فإن البنسٌلٌنات فعالة  :Spectrum Penicillins-Extendedف البنسٌلٌنات موسعة الطٌ

ضد الجراثٌم إٌجابٌة غرام فقط ونرٌد توسٌع طٌفها بجعلها فعالة أٌضاً ضد الجراثٌم سلبٌة غرام وٌتم ذلك 

 ومن الأمثلة نذكر: Rبإضافة زمر قطبٌة أو متشردة ضمن الجذر 

  الأمبٌسٌلٌن: وهو ٌحويNH2 .وبالتالً ٌمتلك استقطاب 

  الأموكسٌسٌلٌن: وهو ٌحويNH2  وOH .وبالتالً ٌملك استقطاب أكبر وطٌف أوسع 

  الكاربنٌسٌلٌن: وهو ٌحويCOOH. 

 

فً البنسٌلٌنات فهذا ٌزٌد من ارتباط  Rكلما زادت اللاقطبٌة للجذر  :Protein Bindingالربط البروتيني 

 المركب ببروتٌنات البلازما والعكس صحٌح ومن الأمثلة نذكر:

 الأموكسٌسٌلٌن Amoxicillinوبالتالً قطبٌة كبٌرة. 25-20)%) : ارتباط ضعٌف 

  دٌكلوكساسٌلٌنDicloxacillin ًوبالتالً قطبٌة ضعٌفة. %(98-95): ارتباط قوي جدا 

عند إعطاء البنسٌلٌنات داخل الجسم ٌتخرب جزء منها  : Allergy to Penicillinsات الحساسٌة للبنسٌلٌن

 وناتج التخرب ٌرتبط مع الحموض الأمٌنٌة والذي ٌؤدي للتحسس وقد ٌؤدي لموت البعض.

 الأدوٌة البنسٌلٌنٌة:

 :Penicillin G  بنسٌلٌن ج -1

 .وله اسم آخر وهو بنزٌل بنسٌلٌن 

  ولكن مشكلته الحساسٌة وقد ٌستعمل داخلاً وفعال

 ٌتخرب.

 .ٌمكن أن ٌكون بشكل أملاح صودٌوم أو بوتاسٌوم 

 .ًٌمكن أن ٌحضر بشكل معلق فً زٌت نبات 
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فذلك  لأنه ملح عضوي بما أن الملح غٌر منحل :Penicillin G Procaineبنسٌلٌن ج بروكائٌن   -2

 ٌؤدي لزٌادة مدة التأثٌر.

 أكثر ثباتاً وعمره أطول. :Penicillin G Benzathineٌن  بنسٌلٌن ج بنزاث -3

 

وهو ٌمتلك مقاومة للحلمهة الحامضٌة )الحلمهة من قبل العصارة المعدٌة(  :Penicillin V  بنسٌلٌن ف -4

 حٌث أن وجود الأوكسجٌن فً بنٌته ٌقوم بسحب القطبٌة فتقل قطبٌة الكربونٌل.

ٌحوي على مجموعتً مٌتوكسً وبالتالً إعاقة فراغٌة : Methicillin Sodiumمٌثٌسٌلٌن صودٌوم   -5

 أكبر وبالتالً حماٌة أكبر من الحلمهة.

 

 للبنسٌلٌناز. وبالتالً مقاومة أكبر ٌمتلك إعاقة فراغٌة : Oxacilin Sodiumأوكساسٌلٌن صودٌوم  -6 

فراغٌة وبالتالً إعاقة  مشابه لسابقه حٌث ٌمتلك : Cloxacilin Sodium  كلوكساسٌلٌن صودٌوم -7

للبنسٌلٌناز ووجود ذرة الكلور فً الموقع أورثو ٌحسن الفعالٌة من خلال تحسٌن امتصاصه عبر  مقاومة أكبر

 الفم.
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ٌحوي مجموعة إٌتوكسً على النفتالٌن وهذا ٌلعب دوراً  :Nafcillin Sodiumنافٌسٌلٌن صودٌوم   -8

 فً تثبٌت المركب ضد البنسٌلٌناز.

 ٌلعب دورٌن: NH2وجود  Ampicillin:أمبٌسٌلٌن   -9

 .ٌعطً المركب طٌف واسع ضد الجراثٌم 

 .إن هذه الزمرة فً وسط حمضً تتبرتن وبالتالً تعمل نوع من الحماٌة للمركب تجاه حموضة المعدة 

 إن الأمبٌسٌلٌن منحل فً الماء وثابت فً الحمض. ملاحظة:

 وبالتالً تملك خواص أساسٌة ضعٌفة. PKa=7.3إن زمرة الأمٌنو المبرتنة تملك  ملاحظة:

 

 وٌمتلك امتصاص جٌد فً الطرٌق المعدي المعوي. OHٌحوي زمرة  :Amoxicillinأموكسٌسٌلٌن   -11

وهً زمرة متشردة  COOHٌحوي زمرة  :Carbencillin Disodiumدي صودٌوم  سٌلٌن نكارب -11

 ضد الجراثٌم. بٌن البنسٌلٌنات قوٌة وهو ٌمتلك أوسع طٌف

 

وهو ٌحوي مجموعة ثٌنٌل )حلقة عطرٌة  :Ticarcillin Disodiumلٌن دي صودٌوم  ٌتٌكارس -12

( للكاربنسٌلٌن كما أنه ٌشابهه بخواصه و إن الفعالٌة  isostereخماسٌة فٌها كبرٌت( وهو مشابه فراغٌاً )

الدوائٌة )امتصاص, توزع, استقلاب,  تختلف كثٌراً والاختلاف ٌكون فً الحرائك الدوائٌة بٌن هذٌن المركبٌن لا

 إطراح(.
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 وهو ذو طٌف ضد الجراثٌم مشابه لسابقٌه. :Mezlocillin Sodiumمزلوسٌلٌن صودٌوم   -13 

 

 

 INHIBITORS  LACTAMASE-βمثبطات بٌتا لاكتاماز 

وهً عبارة عن مركبات تعطى بالمشاركة مع البنسٌلٌنات وتحوي فً بنٌتها على حلقة بٌتا لاكتام غٌر محمٌة 

وبالتالً فإن أنزٌمات بٌتا لاكتاماز تهاجم هذه المركبات وتخربها دون أن تهاجم البنسٌلٌنات وبذلك تزداد فعالٌة 

 البنسٌلٌنات.

 وهذه آلٌة عملها وهً للفهم ولٌس للحفظ: 
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 ومن الأمثلة علٌها نذكر:

 :Clavulanate Potassiumكلافونات البوتاسٌوم   -1

 .وهو عبارة عن الشكل الملحً لحمض كلافونٌك 

 .إن كلافونات البوتاسٌوم تعطى بالمشاركة مع الأموكسٌسٌلٌن 

  ٌوجد مستحضر تجاري فً السوق ٌدعى أوغمنتٌنAugmentin ٌضم الأموكسٌسٌلٌن وكلافونات 

 البوتاسٌوم.

  إن حمض كلافونٌك كمضاد للبكتٌرٌا ضعٌف جداً وهو ٌحوي حلقة بٌتا لاكتام غٌر محمٌة إطلاقاً عندها

تقوم أنزٌمات بٌتا لاكتاماز بتخرٌب حمض كلافونٌك ونواتج التخرب غٌر سامة فتزداد فعالٌة 

 الأموكسٌسٌلٌن.

 

 

  :Sulbactamسولباكتام   -2

 بٌسٌلٌن.وٌعطى بالمشاركة مع الأم 

  الاسم التجاري منه هو ٌوناسٌنUnasyn .وٌكون بشكل بودرة عقٌمة معدة للحقن 
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 :Tazobactamتازوباكتام   -3

  لأنها أعطت أفضل النتائج بالأبحاث. ((8:1وٌعطى بالمشاركة مع الببراسٌلٌن بنسبة 

  تعطى حقناً تحت اسم تجاري زوسٌنZosyn. 

 .إن هذا المركب أكثر فعالٌة من سابقه كمثبط لأنزٌمات بٌتا لاكتاماز 

  كمضاد للبكتٌرٌا ضعٌفة جدا.فعالٌته 

 

 

 

 

 

 


