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 CEPHALOSPORINS السٌفالوسبورٌنات ثانٌاً:

  مقدمة:

  السٌفالوسبورٌنات مشابهة للبنسٌلٌنات فً البنٌة )تحوي حلقة بٌتا لاكتام( وتختلف عنها بوجود الحلقة

بدل الحلقة الخماسٌة فً البنسٌلٌنات وكذلك تحوي  السداسٌة )ثٌازٌن( فً السٌفالوسبورٌنات

السٌفالوسبورٌنات على رابطة مضاعفة فً الحلقة السداسٌة وهذه الرابطة المضاعفة غٌر موجودة عند 

 البنسٌلٌنات. 

  السٌفالوسبورٌن س السٌفالوسبورٌن الأول الذي تم عزله هوCephalosporin C. 

   فً حال نزعR-CO 7ات نحصل على من السٌفالوسبورٌن-ACA  أما نزعR-CO  من البنسٌلٌنات فكنا

 .APA-6نحصل على 

 :ًإن صٌغة السٌفالوسبورٌن س ه 

 

إن هذه الدوائر الثلاث السابقة تدلنا على أن المركب قابل للاستبدال فً هذه المواقع للحصول على مشتقات 

 لوسبورٌنٌة مختلفة. اسٌف

 :Cephalosporin Cخواص سٌفالوسبورٌن س 

 .صعب العزل والتنقٌة 

 من تأثٌر البنسٌلٌن ج  1/100المضاد للجراثٌم ضعٌف حوالً  هتأثٌرpenicillin G. 

 إعطائه عن طرٌق الفم. ٌمكن لا 

  أقل إحداثاً للحساسٌة مقارنة بالبنسٌلٌن جpenicillin G. 

  ج مقاومته للحلمهة الحامضٌة أفضل مقارنة بالبنسٌلٌنpenicillin G. 

  للبنسٌلٌناز أفضل مقارنة بالبنسٌلٌن ج مقاومتهpenicillin G. 

  هو أوسع طٌفاً من البنسٌلٌن جpenicillin G .لأنه مضاد للبكتٌرٌا موجبة وسالبة الغرام 
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 وٌتم ذلك عن طرٌق: تحضٌر المشتقات السٌفالوسبورٌنٌة:

ن السٌفالوسبورٌن حٌث أولاً ندخل م 7فً الموقع  لزمرة الأمٌنو أسٌل إدخال مستبدلات على السلسلة الجانبٌة -1

نحصل على سلسلة  RCOCLثم بإدخال  ACA-7 ثم نقوم بالحلمهة فنحصل على ROالكلور ثم نستبدل الكلور ب 

 من السٌفالوسبورٌنات كالتالً:

 

حلقة بٌتا لاكتام وذلك  فً هذه الطرٌقة وفً الخطوة الثالثة منها نلاحظ أنه عند إجراء الحلمهة لم تتحلمه :ملاحظة

 وهً التً تعطً حماٌة للمركب. Imineلوجود زمرة أضعف منها قابلة للحلمهة وهً الإٌمٌن 

من السٌفالوسبورٌن حٌث أنه بتغٌٌر المستبدل نحصل  3إدخال مستبدلات على السلسلة الجانبٌة فً الموقع  -2

 على مركبات بفعالٌات مختلفة كالتالً:

 

 نه كلما تغٌر المستبدل نحصل على مركب جدٌد بخواص جدٌدة وفعالٌة جدٌدة.نلاحظ أ :ملاحظة 
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بمٌتوكسً ٌعطً فعالٌة جٌدة وهذه المركبات التً تحوي مٌتوكسً بدل  7إن استبال الهٌدروجٌن فً الموقع  -3

 ومن الأمثلة علٌها نذكر: cephamycinesتسمى ب سٌفامٌسٌنات  7الهٌدروجٌن فً الموقع 

 

إن هذه المركبات تبقى منتمٌة للسٌفالوسبورٌنات ولكن خصصت فً مجموعة ضمن السٌفالوسبورٌنات  :ملاحظة

 .cephamycines تسمى ب سٌفامٌسٌنات

 ملخص عن خواص السٌفالوسبورٌنات:

 .السٌفالوسبورٌنات التً تعطى عن طرٌق الحقن فعالٌتها عالٌة ضد الجراثٌم موجبة وسالبة الغرام 
 رٌنات امتصاصها ضعٌف عن طرٌق الأمعاء.أغلب السٌفالوسبو 

 .إن السٌفالوسبورٌنات أقل فعالٌة من البنسٌلٌنات الموافقة لها لكن طٌفها أوسع 

  فً حال وجود زمرة أمٌن ضمن السلسلة الجانبٌةR وسبورٌنات فٌمكن إعطاء المركب عن فً السٌفال

 طرٌق الفم.

 تعطى عن طرٌق الفم من خلال إجراء أسترة على مجموعة  ٌمكن الحصول على سٌفالوسبورٌنات

COOH  الوسبورٌن.من السٌف 3فً الموقع 

 وذلك  بالنسبة للسٌفالوسبورٌنات فهً مقاومة أكبر للحلمهة والتخرٌب من قبل أنزٌمات بٌتا لاكتاماز

 بالمقارنة مع البنسٌلٌنات.

 انً والثالث والرابع.تقسم السٌفالوسبورٌنات إلى أربعة أجٌال وهً الأول والث 

  تخرب السٌفالوسبورٌنات:

  بوجودOH  وسط قلوي( أو أنزٌمات بٌتا لاكتاماز(β-Lactamase  ًتتحطم حلقة بٌتا لاكتام ف

 ك أسٌد ومركب مماكب له.سٌفالوسبوروٌ السٌفالوسبورٌن ونحصل على ناتج تخرب هو

  الأسٌلاز بوجود أنزٌماتAcylase  تتحطم الرابطةR-CO  ًالسٌفالوسبورٌن ثم بالمتابعة فً وسط ف

 اللاكتون وهو غٌر فعال. على حمضً نحصل

  ٌحوي( ًعند استقلاب السٌفالوسبورٌن نحصل على المشتق الكحولOH ًوبالمتابعة بوسط حمض )

 نحصل على اللاكتون غٌر الفعال.

 :الشكل التالً ٌوضح ماسبق 
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 ز:لأنزٌمات بٌتا لاكتاما مقاومة السٌفالوسبورٌنات

  إن السٌفالوسبورٌنات مقاومة أكثر لأنزٌمات بٌتا لاكتاماز بالمقارنة مع البنسٌلٌنات وذلك بسبب وجود

 الحلقة السداسٌة مع الرابطة المضاعفة فً بنٌتها.

  كذلك فإن وجود زمرR  ًكبٌرة الحجم فً السٌفالوسبورٌنات ٌعطً حماٌة ومقاومة للمركب كما ف

 البنسٌلٌنات.

 دلات قطبٌة على جزٌئة الأمٌنو أسٌل فً السٌفالوسبورٌنات ٌزٌد المقاومة تجاه بعض إن إدخال مستب

 أنزٌمات بٌتا لاكتاماز.

 زٌمات بٌتا لاكتاماز إن وجود زمر فً المركب مثل المٌتوكسً والإٌمٌن ٌعطً المركب حماٌة تجاه أن

 كما فً المركبٌن التالٌٌن:
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 نذكر: من الأمثلة على السٌفالوسبورٌنات

فعال فموٌاً بسبب وجود زمرة الأمٌن وهناك مركب مشابه له وهو  وهو: Cephalexinسٌفالٌكسٌن   -1

 السٌفرادٌن.

وهو المشتق السٌفالوسبورٌنً الوحٌد الذي ٌتوفر فً شكلٌن صٌدلٌٌن وهما  :Cephradineسٌفرادٌن   -2

 الشكلان الفموي والحقنً.

 

بٌن المركبٌن السابقٌن هو أن السٌفالٌكسٌن ٌحوي حلقة عطرٌة أما السٌفرادٌن إن الاختلاف فً البنٌة  ملاحظة:

 ٌحوي حلقة غٌر عطرٌة.

( فٌه تشابه السلسلة الجانبٌة للأموكسٌسٌلٌن وهو Rإن السلسلة الجانبٌة ) :Cefadroxilسٌفادروكسٌل   -3

 التً توسع الطٌف لأنها قطبٌة. OHلذلك فهو ٌعطى فموٌاً والزمرة  NH2ٌحوي على الزمرة 

 

 وهو فعال فموٌاً. CH3بدل  3ٌحوي كلور فً الموقع  :Cefaclorسٌفاكلور   -4

 فنٌل( وهو فعال فموٌاً. لٌل )مٌتٌللأ ىعل 3ٌحوي فً الموقع  :Cefprozilبروزٌل  سٌف -5

 

 وتعطى عن طرٌق الفم. NH2تحوي  5, 4, 3إن كلاً من المركبات  ملاحظة:
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 وهو مقاوم للبنسٌلٌناز.  :Cephalothin Sodiumسٌفالوتٌن صودٌوم   -6

 .Cefazolin Sodium, Sterileسٌفازولٌن صودٌوم العقٌم   -7

وهو غٌر ثابت فً الحمض وهو  :Cephapirin Sodium, Sterileسٌفابٌرٌن صودٌوم العقٌم   -8

 ٌعطى حقناً.

 

 

 AMINOGLYCOSIDESثالثاً: الأمٌنوغلٌكوزٌدات 

إن الأمٌنوغلٌكوزٌدات هً عبارة عن مركبات تحوي على رابطة غلٌكوزٌدٌة سكرٌة وزمرة أمٌن مثل  مقدمة:

طبٌعٌاً  غلوكوز أمٌن والرابطة الغلٌكوزٌدٌة هً رابطة تتشكل بٌن سكرٌن وهذه المركبات أغلبها معزولة

تكون مشحونة الفٌزٌولوجً  PH احتوائها على الأمٌن فهً مركبات أساسٌة وفً ال وفعالٌتها جٌدة وبسبب

 .polycationsإٌجابٌاً بشكل متعدد 
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 تؤثر على الجراثٌم سلبٌة الغرام. طٌفها:

 الفروقات بٌن المضادات الحٌوٌة من حٌث الطٌف ضد الجراثٌم

 الأمٌنوغلٌكوزٌدات السٌفالوسبورٌنات البنسٌلٌنات

 سالبة الغرامضد الجراثٌم  موسعة الطٌف ضد الجراثٌم موجبة الغرام

 

وذلك عن طرٌق أنزٌمات تصنعها الجراثٌم والتً تخرب  ومة الجرثومٌة للأمٌنوغلٌكوزٌدات:االمق

 الأمٌنوغلٌكوزٌدات حٌث أن هذه الأنزٌمات غالباً ماتخرب الرابطة الغلٌكوزٌدٌة.

غٌر مطلوبة وفٌما ٌلً نذكر أمثلة  أسماء الحلقات السكرٌة الداخلة فً تركٌب الأمٌنوغلٌكوزٌدات ملاحظة:

 غلٌكوزٌدات مثل:الأمٌنو على

 :Streptomycin Sulfate, Sterile  سترٌبتومٌسٌن سلفات العقٌم -1

 .وهو ٌحوي ثلاث حلقات سكرٌة ورابطتٌن غلٌكوزٌدٌتٌن 
 ًسام  بشدة وهو أٌضا  سلبٌة الغرام تقاوم هذا الدواء  ومن سلبٌاته أن الجراثٌم ٌعطى للحقن العضل

 للأعصاب.

 ث على الٌمٌن ٌوجد ملح المركب وهو ٌحوي ثلاث جزٌئات حمض لاحتواء المركب الأساسً على ثلا

 زمر أمٌنٌة.

 

 :هذا الدواء بحد ذاته لا ٌستعمل لعلاج السل وإنما ٌستعمل بالمشاركة مع أدوٌة أخرى مثل 

Isoniazid, Ethionamide, Pyrazinamide, Ethambutol, Aminosalicylic Acid           

, Rifamycin, Rifampin, Rifabutin, Clofazimine                                      
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 الأدوٌة المضادة للسلصٌغ 

 

  :Neomycin Sulfateنٌومٌسٌن سلفات   -2

  1949سمً جدٌداً فً عام. 

  غلٌكوزٌدٌة.ٌحوي أربع جزٌئات سكرٌة وثلاث روابط 

 .ٌستخدم فً حال الإنتانات الهضمٌة والجلدٌة 

 

 



 قسم الدكتور صالح طرٌفً                        الثانٌةالمحاضرة                          2كٌمٌاء صٌدلٌة

 9 

 : Paromomycin Sulfate  مٌسٌن سلفاتموبارو -3

  وهو مزٌج من مماكبٌن وهماparomomycin I and paromomycin II. 

 .وهو ٌحوي أربع حلقات سكرٌة وثلاث روابط غلٌكوزٌدٌة 

  تجاه الأمٌبٌا )الطفٌلٌات(.ٌستخدم فً حال الإنتانات الهضمٌة وله فعالٌة 

 

  :Kanamycin Sulfateكانامٌسٌن سلفات   -4

  ًٌوجد منه ثلاثة أنواع وهC, B, A  والذي ٌسوق هو.kanamycin A 

 .ٌستعمل فً حال الإنتانات الهضمٌة وهو مشابه لسابقه 

 

 :)هام( للكانامٌسٌن RSAعلاقة البنٌة بالتأثٌر 

  والحلقة الأولى مهمة جداً للفعالٌة.هناك ثلاث حلقات فً المركب 
 مهمرررة مرررن أجرررل الفعالٌرررة وبرررالنظر إلرررى مسرررتبدلات الأنرررواع   6و2 فرررً المواقرررع  إن الزمرررر الأمٌنٌرررة

وأخٌررراً ٌررأتً مررن حٌرررث  kanamycin Aلٌررة ثررم هررو الأكثررر فعاkanamycin B  الثلاثررة نجررد أن

 kanamycin C.                     الفعالٌة 

 على مجموعة الأمٌن ضمن ال أو 6ٌتٌل على الكربون فً الموقع فً حال إدخال مR   فإن  6فً الموقع

 وبالتالً تزداد الفعالٌة. 6ذلك ٌعطً مقاومة تجاه الأنزٌم المؤستل للزمرة الأمٌنٌة فً الموقع 
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  تتغٌر )زمر  فإن الفعالٌة المضادة للبكتٌرٌا لا 4  وأ 3فً حال إدخال زمرة هٌدروكسٌل فً المواقع

 الهٌدروكسٌل فً هذه المواقع غٌر هامة(.

 :وهذه صٌغة مفصلة له مع المستبدلات 

 

  :Amikacinأمٌكاسٌن   -5

  وهو نصف صنعً مشتق منkanamycin A  فً الحلقة  1حٌث ندخل على زمرة الأمٌن عند الموقع

 .أمٌنو ألفا هٌدروكسً بوتٌرٌكحمض   kanamycin Aالثانٌة من 

 هو ذو مقاومة أفضل تجاه أنزٌمات الجراثٌم المخربة للمضادات الحٌوٌة مقارنة بالكانامٌسٌن.و 

 .وهو أقل سمٌة من الكانامٌسٌن والجنتامٌسٌن 

 .الشكلان التالٌان متطابقٌن للأمٌكاسٌن 

 

 :  Gentamicin Sulfateجنتامٌسٌن سلفات   -6

 وهو ٌتواجد بشكل مزٌج منها وهً:  له ثلاثة أنواع وهً مماكباتC1, C2 and C1a. 

  فعالٌته بشكل رئٌسً موجهة ضد الإنتانات المسببة من قبل العصٌات المعوٌة سلبٌة الغرام كما ٌعطى

 بشكل موضعً على الجلد. 

 :إن هذا المركب له الصٌغة 
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 الأمٌنوغلٌكوزٌدات.وهو الأكثر فعالٌة بٌن  :Tobramycin Sulfateتوبرامٌسٌن سلفات   -7

 

 :Spectinomycin Hydrochloride, Sterileالعقٌم   هٌدروكلورٌدسبكتٌنومٌسٌن  -8

 وهو ٌحوي زمرتٌن أمٌن. وهو بشكل مختلف عن باقً الأمٌنوغلٌكوزٌدات ولكنه مصنف معها 

   ساعة 24وهو ثابت فً الشكل الجاف ومنحل جدا  فً الماء ولكن محالٌله ضمن الماء تتخرب خلال 

 .لذلك ٌحل بالماء قبل الاستعمال

 .ٌتواجد بشكل ملح هٌدروكلورٌد 

  ٌحوي زمرة هٌمٌكٌتالhemiketal .ضمن مربع وهً حساسة تجاه الحلمهة 

 .ٌعطى بالحقن العمٌق بالعضل 

  وموجه ضد الجراثٌم موجبة وسالبة الغرام  ولٌس فقط ضد الجراثٌم  ٌتمٌز عن سوابقه بأنه موسع الطٌف

 لغرام كما فً باقً الأمٌنوغلٌكوزٌدات.سالبة ا

 


