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Oksazolidinonlar + Eperezolid
* Linezolid
O . Posizolid
J’L 1,3-oksazolidin-2-on * Radezolid
O NH  Ranbezolid
—/ « Sutezolid
* Tedizolid

Oksazolidinon grubu sentetik antibiyotik grubu 1987°de kesfedilmistir.

Etki mekanizmalari: Kendine ozgu olup bakteriyel ribozomda 50S altbiriminin 23S rRNA kismina
baglanarak protein sentezi i¢in ihtiya¢ duyulan 70S kompleksinin olusumunu oOnlerler.

Bu nedenle diger

antimikrobiyallerle capraz direnc gostermezler.

Etki spektrumlari genistir.



Eperezolid
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(S)-N-[[3-[3-Floro-4-[4-(2-hidroksiasetil)piperazin-1-illfenil]-2-okso-1,3-oksazolidin-5-iljmetiljlasetamit

ilk bulunan oksazolidinon tlirevlerinden biridir.



: : Zizolid 600mg Film Tablet =
% Linezolid Zyvoxid 20mg/ml 150 ml siispansiyon N - B
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\_& >_CH Nisan 2000 de FDA onayi

*(S)-N-[[3-[3-floro-4-(morfolin-4-il)fenil]-2-okso-1,3-oksazolidin-5-ilmetillasetamit

» Bakteriostatiktir. Metisilin ve vankomisine direncgli Staphylococcus aureus, vankomisine
direngli Enteroccoccus faecium ve E. faecalis, penisiline direngli streptokoklara karsi

etkilidir. Streptokoklara karsi aminoglikozidlerle kombine edildiginde daha etkili bulunmustur.

» Linezolid hem oral hem de IV uygulanabilir. Oral biyoyararlanim %100 dur. Hatta intravenoz

tedaviden oral tedaviye gecis saglanmistir.




Linezolid’in sentezi
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Sutezolid Jd N N>\\O H Genisletilmis diren¢ kazanmis
\__/ \/J\/NY tuberkuloz tedavisi igin gelistirilmistir.
F 0

(5S)-N-[[3-[3-floro-4-(tiyomorfolin-4-il)fenil]-2-okso-oksazolidin-5-iljmetiljJasetamit

* . . N=N
Tedizolid /I\LN/ /N \ o *Hem oral hem de IV kull.
Sivextro ~ )L *Biyoyararlanim % 91.7, yarila
N O nma émri 9 saattir.
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*(5R)-3-[3-floro-4-[6-(2-metil-2H-tetrazol-5-il)piridin-3-illfenil]-5-(hidroksimetil)-1,3-oksazolidin-2-on

*Tedizolid fosfat turevi prodrug (on ilag) dir. 2014’de FDA den onay almigtir.

*Tedizolid ikinci jenerasyon oksazolidinon turevidir. Stafilokok ve enterokoklara karsi
Linezolidden 4 ila 16 kez daha etkilidir.



Posizolid i
j)\ [ NTN OH AstraZeneca tarafindan arastirmalar
0" N HO devam ediyor.
\/ F
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*(5R)-3-[4-[1-[(2S)-2,3-Dihidroksipropanoil]-3,6-dinhidro-2H-piridin-4-il}-3,5-diflorofenil]-5-(1,2-oksazol-3-il-oksimetil)-
1,3-oksazolidin-2-on

Radezolid
Y N" 0 o
" F \_&—NH

*N-{[(5S)-3-(2-floro-4"-{[(1H-1,2,3-triazol-4-il-metil)amino]metil}bifenil-4-il)-2-okso-1,3-oksazolidin-5-iljmetil}asetamit

Faz Il klinik galismalari yeni tamamlanmis ¢coklu diren¢g kazanmis enfeksiyonlara karsi Melinta Therapeutics
tarafindan arastirmalar surdrultyor.



AMINOGLIKOZITLER
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Aminoglikozit Antibiyotikler

Yan Seneti

Streptomisin Amikasin
Kanamisin Netilmisin
Gentamisin Dibekasin
Sisomisin Arbekasin Bu gruptaki antibiyotikler  cesitli
Tobramisin Paromomisin streptomyces ve micromonospora
Apramisin Isepamisin tUrE] mikroorganizmala_rdap e!de efjilen
Lividomisin Bekanamisin dogal veya yari-sentetik bilesiklerdir.
Spektinomisin Puromisin
Fortimisin (Astromisin Stretozosin
Ribostamisin
Neomisin (Framisetin)
Verdamisin
Higromisin

Butirosin



Aminoglikozitler elde ediligslerine gore

Streptomyces

Micromonosporae

(-mycine)

(-micine)

Streptomisin

. Gentamisin
Neomisin o
. Netilmisin
Kanamisin _ o
. Sisomisin
Framisetin . o
.. |zopamisin
Paramomisin o
. . Verdamisin
Ribostamisin o
. . Astromisin
Amikasin
Arbekasin
Bekanamisin
Dibekasin
Tobramisin

Spektinomisin
Paramomisin



OZELLIKLER

Aminoglikozit antibiyotiklerde
temel yapl aminosiklitol
(aminosiklohekzanol) (aglukon)

dur.

Ayrica yapilarinda en az bir tane
aminoseker (ozamin) bulunur ki
aminosiklitol ile aminoozlar ozit
bagi denilen glikozidik baglarla
baghdirlar.

Streptomisin

D-Galaktoz

CH,OH
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D-Glukoz

CH,OH B-1,4-glikozidik bag
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Aminosiklitol
(Aglukon)
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= Aminoseker

> Streptidin

2-Deoksistreptamin



OZELLIKLER

Sakkaritler cok degisken olmakla beraber aminosiklitoller 5 farklh yapidadirlar.

HO ~om HO OH NH, NH-CHj; OH
H?j[:;f:ZiNHR H?;[:ji:ZiNHz HO OH HaC HN
RHN_["b HoN HO HO’TS&:i&,NHCHg
OH

HOQ
OCH,
i ;
R=H Streptamin 2-Deoksistreptamin Fortamin Spektmamn
=C-NH, Streptidin
[l
NH

Yapisal olarak dort kimyasal alt grupta incelenirler:

Streptidin iceren = streptomisin

2-Deoksistreptamin igeren = kanamisin; amikasin; tobramisin; gentamisin;
netilmisin; neomisin; paromomisin

Spektinamin igeren = spektinomisin

Fortamin igceren= Fortimisin




Kimyasal Ozellikleri

» pKa 7.5-8. Mide asidine dayaniksiz. Asitlerle suda ¢ozunur tuz olustururlar

(genellikle sulfat tuzlar)

» Oral verildiklerinde sistemik etki i¢in ¢ok polar yapilardir ve oral yolla

absorbe olmazlar. Parenteral kullanim icin cok uygun (suda ¢ozunur)

> Beta laktam antibiyotikleriyle sinerjik etki gosterirler. (etki artisi)

» Tobramisin, spray formunda akcigerlere, Pseudomonas aeruginosa iligkili

Kistik fibroz (cystic fibrosis) enfeksiyonlarinda kullanilir.



Terapotik Ozellikleri

» Ana atillm yolu bobreklerdir. Ciddi ve gecikerek ortaya c¢ikan
toksisitelerinden dolayi, bobrek yetmezligi olan vakalarda doz
ayarlamasi gereklidir.

» Streptamin ve 2-deoksistreptamin alt gruplar bakterisit etkilidir.

» Spektinamin grubu bakteriostatik etkilidir.




Terapotik Ozellikleri

» Bakteri ribozomlarinin 30s alt birimine irreversibl baglanarak kodonda degisiklige

yol acar ve mRNA'nin uygun baglanmasini onleyerek protein biyosentezini inhibe

ederler.

* b % * % %
Ribozomlara baglanma sonucu, fﬁ
membran fonksiyonunu kaybeder - *

mistranslasyon (yanhs AA zinciri
olugumu) sonucu memhran
kanallarmim olusmasa

ve daha yuksek konsantrasyonda iﬁ i E

molekul hucre igine girer ve

protein sentezi durur. Sitoplazma _- ._ %_

v = AMINOCGLIKOZIT

disari dokulur ve bakteri olur.

Bakterisit Etkinin Sematik Gosterimi



Terapotik Ozellikleri

» Genis spektrumludurlar. Toksisitelerinin yuksek olmasindan
dolayi, genellikle gram(-) mikroorganizmalarin neden oldugu
ciddi enfeksiyonlarda tercih edilirler. Florokinolon’larla etki

spektrumu ve kullanim a¢isindan yarisirlar.

» Proteinlere az baglanirlar ve bu nedenle vucutta dagilimlari

iyidir.



Aminoglikozitlerin kullanihsi

-Sikhikla beta-laktam antibiyotikleri ile kombine

kullanim (SINERJIK ETKi)
- Oliimciil Gram (-) enfeksiyonlarda

- Komplike deri, kemik ve yumusak doku
enfeksiyonlarinda

- Septisemi

- Peritonit

- Endokardit

- Mikobakteriyel enfeksiyonlarda

- Goz enfeksiyonlarinda (topik kullanim)

Aminoglycoside Uses

Pneumonia, MRSA, wide
variety of G -ve and some
G +ve bacteria and for

Oral neomycin

5 i upper respiratory tract

befor_e infection

elective bowel

surge
ol For endocarditis

For severe For bacteremia, sepsis
i (aerobes only)

pelvic

inflammatory - .
disease Given topically

for
skin infections

For urinary tract
infections




Farmakokinetik Ozellikleri

» Hidrofilik ve aside dayaniksiz - oral absorpsiyon yok. En az lipofilik

olan ilaglardir. Oral alinamazlar, sadece parenteral kullanilirlar
(neomisin, fazla toksik oldugu i¢in sadece kolon cerrahisinde lokal

kullanilir).

» Kan- beyin bariyerini gecemezler. Menenjitte intratekal verilmeleri

gerekir.

> Bakterilere aktif transportla girerler. Bu yuzden anaeroblara (oksijen

gereksinimlerinden dolayi) etkisizdirler
» Terapotik indeksleri dardir

» Adenilasyon veya fosforilasyonla inaktive edilirler



Farmakokinetik Ozellikleri

» Bobreklerden atilirlar.
» Streptomisin harig, safraya gecmezler.

> I¢ kulak perilenf (vestibular ve timpanik
kanalda) ve endolenf sivilarinda (Kohlear
kanali) ayrica bobrek korteksinde
birikirler.

» Postantibiyotik etki : Bu etkilerinden
dolayr etkileri uzundur, gunde tek doz
kullanilabilirler




Farmakokinetik Ozellikleri - Eliminasyon

» Eliminasyonlar bobreklerden itrah yoluyla olur.

» Bu nedenle bobrek yetmezligi olanlarda ve
yaslilarda atilim guclesir. Ayrica,
aminoglikozitlerden sadece Streptomisin safra
icerisine gecer. Bu nedenle Streptomisin’de
bobreklere ek olarak safra ve karaciger

rahatsizligi olanlarda da atilim guclesir.

» Glomerular filtrasyonla atilirlar - nefrotoksisite riski_(asiri

katyonik molekuler yapilariyla tubulus epiteline ozel afinite

gosterirler)



Yan Etkiler

Hepsin de az c¢ok;
Nefrotoksik (bobreklerde birikim)
Ototoksik (isitme ve denge organinda birikim)

Norotoksik (Noromiiskiiler blok) etki gozlenir.

Ayrica;
Mide bulantisi
Bas dénmesi gdzlenebilir



Yan Etkiler

> Ototoksisite, nefrotoksisite ile birlikte degerlendirilmeli -
cunku kinetik dagihmui ile ilgili bir olaydir. Eger bobrekten atilim

azalmissa, i¢ kulakta birikim artar
AMINOGLYCOSIDE TOXICITY

Major toxic effects of Aminoglycosides
are Ototoxicity & Nephrotoxicity H



Yan Etkiler

Nefrotoksik

»Aminoglikozitler, bobrek korteksinde birikir ve lizozomlarin
yapilarint bozarlar. Bu da hucrelerin zedelenmesi demektir.
Sonugta nekroza benzer bir tablo ortaya cikar (tubuler nekroz).

Ancak bu reversible bir etkidir. llacin kesilmesiyle diizeltilebilir bir

durumdur.

» En az nefrotoksik: Streptomisin

» En fazla nefrotoksik: Kanamisin ve Gentamisin



Yan Etkiler

Ototoksik

»Aminoglikozitler, i¢ kulakta birikirler.

»>Bir cesit demir kompleksi olusturarak isitme ve denge
organinda birikerek o organdaki hiicrelerin yikimini arttirir.
Yilksek sese duyarhlik ve kulak ¢inlamalari baslar. vestibuler
problemler (vertigo) igitme problemleri (sagirlik) dilretik

kullanimi ile siddetlenir.

» En az ototoksik: Netilmisin
» En fazla ototoksik: Neomisin



Yan Etkiler
Norotoksik

» Noromuskuler blokaj (kurar tipi kas gevsetici). Kalsiyum iyon
bagimli asetilkolinin noromuskuler kavsakta salinimi sonucu kas

zayifligi (myasthenia gravis ve parkinson hastaligi)

» Aminoglikozitler yuksek dozlarda ¢izgili kaslarda noromuskuler

blok yaparlar. Bu yan etkinin tedavisi Ca++ ile yapillir.

» En fazla norotoksik: Neomisin

» Normal kullanimda spektinomisin bu toksisiteleri gostermez.



ANTIBAKTERIYEL SPEKTRUMLARI

» Genelde dar spektrumludurlar. Bu, hastanin tedavisi icin zaman kisith degilse
istenen bir ozelliktir. EGer sepsis gibi bir an once mudahele gereken bir durum
mevcutsa, antibiyogram icin slre yoksa, genis spektrumlu olanlar tercih edilir.

(Or: Amikasin genis spektrumlu aminoglikozitlerdendir.)

»Hem Gram(+) hem de Gram(-) lere etkilidirler ancak genel olarak Gram(-)
bakterilere karsi kullanilirlar. Cunka diger antibiyotik turlerinden, Gram(+) lara

daha etkili olup daha az yan etki gosterenleri mevcuttur.

Esas kullanimlari Gram(-) aeoroblara karsidir.

Etkili oldugu turler; E.coli, Enterobacter, Pseudomonas, Acinobakter, Mycobakter,
Proteuslar, Klebsiellalar, Salmonella, Shigella, Influenza




KULLANIM VE GECIMSIZLIK

Gr(-) lere bagh olarak;

» Karin ici organlarda,

> Akcigerlerde,

» Kemik ve yumusak dokularda,
> idrar yolunda,

gelisen enfeksiyonlarda kullanilirlar.

Beta-laktam, Penisilin, Sefalosporin, Sulfonamid, Barbituratlar gibi ilaglarla,
ayrica heparin, kortikoid ve B vitaminiyle gegimsizdir.

Ayni ¢ozelti icerisinde suda ¢ozunmeyen tuzlarn olusur.

Bu nedenle bir arada verilmemeli, ayri ayri verilmelidir.



Aminoglikozitlere Direnc Mekanizmasi

- Bakteri enzimleriyle inaktivasyon;
« Asetiltransferazlar: -NH, gruplarini asetilleyerek inaktivasyon [AAC=Aminoglikozit Asetil

Transferazlar]
« Fosfotransferaz: -OH gruplarinin fosforilasyonu [APH=Aminoglikozit Fosfotransferazlar]

« Adeniltransferaz: -OH gruplarina adenil katilmasi [ANT=Aminoglikozit Adeniltransferazlar]

asetiltransferaz :’ NHCOCH,
I NH:

OH » Ribozomlarda reseptore affinitenin
Aminoglikozit |
on NH, kaybolmasi
I e | Aminoglikozit
fosfotransferaz OPO(OH), > Aminoglikozitleri hiicre icine alan aktif
transport mekanizmasinin bozulmasi (En
adeniltransferaz fazla Streptomisin’ de)

NH_

| > Gr(-) basillerin dis ceperindeki porlardan

OF(OH) . . e s
ila¢ gecisinin azalmasi



APH (Aminoqglikozit Fosfotransferazlar)

NH, NH»
H APH(3") @ -
Pﬂ—mmz I ; M-MNHZ
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HO NH3

H’:)—NH
N2 NH; DH NPl
APH(3) D H - ,ED Hz
7], ~eFL Y TR

Q OH

APH(2) ﬁ} NH3 OH ", ﬂ
APH(3

Fosforlar . Dolayisiyla, —OH’larin yoklugu aminoglikozitin bu enzimlere karsi
diren¢ kazanmasini saglar.



AAC (AMINOGLIKOZIT ASETIL TRANSFERAZLAR)

NH,

»o”ﬁz;ﬁ AAC(B)
HO NH,
NH H
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§ :}H
HO H

NH, M'iz
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Z? HO NHECZI AAC(1)



ANT (AMINOGLIKOZIT ADENILTRANSFERAZLAR)




Neomisin ve Kanamisin’in direnc¢ gelistirmesi

A
A
! . Vs
J I A NH
H: . B 2 I
c-iﬂn% J BC
g N HO - 4 h a
" | n NH B *”*JHIDE' 1Mz
HH, B B,C™ ¥ T welnn,
OH /&,/D Hop i I
aH HO' -
/-Lgl IV neomycin M k=namycin
H,M
: A: aretdation
B: phosphorvlaton
C: adenylahion

Cver S0 amminoglpooside inacivaling enzymes have been idenfified!



St re pto m iSi n -Strep-Deva (flakon), Streptomisin-IE (flakon)

Combiotic-S

oilk bulunan aminoglikozit.(1943)

Albert Schatz Selman Waksman

Streptoz

Rutgers Universitesi/New Jersey

«Streptomyces griseus’ dan izole edilmistir.
*Tuberkuloz tedavisinde kullanilan ilk ilactir.

*Bircok Gr(-) ‘lere (Pseudomonas harig)
etkilidir.

*Mikobakteriyum’ lara da etkilidir.

Streptidin

N-metil glukozamin

Sulfat tuzu halinde kullanimi vardir.

«IM ve IV kullanimi vardir.
*Menenjit ve endokarditte 2. se¢cenek antibiyotiktir.
Kas gevseticilerle birlikte solunum durmasina yol acabilir.

«Ototoksik ve nefrotoksik etkisine dikkat edilmelidir.



N-methyl-L-glucosamine

L-streptose

Glycosidic linkage

Streptidine

sstructure a

diguanidine
derivative of of
scyllo-mositol



2-Deoksistreptamin Tasityan Aminoglikozitler

H,oN

0T /[NHZ



*Cebemyxine gbz damlasi

Neomisin (Framisetin) -Neosporingoz damas

*Thiocilline goz pomadi
*Thiocilline yara tozu

*Thiocilline deri pomadi

D- Neosamln _ _
*Streptomyces fradiae’ den izole edilmistir.
"o 2-Deoksistreptamin *Gr(+) bakterilere az, Gr(-) bakterilere ¢ok
/ etkilidir.
NH2 Oral, topikal kullanimi vardir.
D-Riboz . NV
*Barsak mukozasi tarafindan emilmedigi icin
veomisn| & | oral yolla barsak enfeksiyonlarinda kullanimi
,_E,ﬁ:mz = | on | n vardir.
HO—~—70 " ™ «Géz ve deri pomadi olarak da antibakteriyel
L-Neosamin B kullanimi vardir.

*Ototoksik ve norotoksik etkiye dikkat
edilmelidir.



D-neosamine Glycosidic bond

2-deoxy
streptamine
D-ribose
P
O ol Neomycin [ R' R?
R' NH;
H\O& B CH;NH, H
HO ” o) c H  CH;NH,

L-neosamine B



GENTAMISIN SULFAT

eGentamisin ampul <Genta damla
*Gentamed ampul «Gentagut damla

Gentamicin C-2

*Gentasol goz-kulak damlasi

*Genthaver ampll  «Gentamisin damla GARAMYCIN®, GENTAMIN®

«Gentreks ampil  «Indobiotik damla
*Genta ampul «Gentaderm krem

NH; —— Ac
2-Deoksistreptamin

«Micromonospora griseus' dan izole edilmistir.

«Amikasin’ den sonra spektrumu en genis ve antibakteriyel
etki giicii en yiiksek olanidir. Enzimlerin atak edebilecegi
fonksiyonel grup sayisi az.

*Pseudomonas ve proteuslar gibi Gram(-) aeoroblara da etkili.
«Topikal, IM ve IV kullanimi vardir.

-Beta-laktam antibiyotikleri ile ge¢cimsiz ve ayn
kullaniimal.

*Nefrotoksik ve ototoksik etkiler g6z énuinde
bulundurulmalidir.



Gentamisin-beta-laktam uyumsuziugu

RHNOC

Gentamisin C-2a +

(aktif) o// N
COOH

COOH

NH
ROCHN

O (inaktif)

HN
seker~ O/mO/
H S\—NH;

éeker

2-Deoksistreptamin



«Ocubrax damla *Thilomaxine oft. pomad

TO b ramisin “Tobrased damla *Thilomaxine oft. sollisyon
«Tobrex damla *Tobrased merhem
«Tobsin damla *Tobrex merhem
5 CH2OH *Streptomyces tenebrarius’ dan izole edilmigtir.
0
— T~ Bircok Gr(+) ve Gr(-) ‘lere etkilidir.
HaN OH
HO/\\?E”C‘; / *Ozellikle Pseudomonas aeruginosa’ ya karsi kullantilir.
i HO i *Sulfat tuzu halinde kullanimi vardir.
O
= «Oftalmik, inhalasyon, IM ve IV kullanimi vardir.
NH,
2-Deoksistreptamin *Ototoksik etkisine dikkat edilmelidir.

*Tobramisin, spray formunda akcigerlere,
Pseudomonas aeruginosa iligkili kistik fibroz (cystic
fibrosis) enfeksiyonlarinda kullanilrr.



Kanamisin

OH

HO O HO 725
HoN HO
HO

X0
HoN NH;

2-Deoksistreptamin

Bekanamisin

NH>

2-Deoksistreptamin - O, : OH
A K7 O 7
HoN' Q”OH 'OH
0.0
HO ) NH,
HO™ ™Y~ “OH

NH-

*Streptomyces kanamyceticus’ dan izole edilmistir.

*Shigella, Klebsiella, E.coli, Enterobacter ‘lerin neden oldugu
enfeksiyonlarda kullanilir.

*Oral, IM ve IV kullanimi vardir.
*Oral yolla barsak enfeksiyonlarinda kullanilir.
*Menenjit ve endokarditte 2. segcenek antibiyotiktir.

*Nefrotoksik yan etki
*Fermentasyon urunlerinin karigsimi, cok populer degil. cogunlukla

sentez ara urunu ve antituberkuler tedavide kullanilir,

*Kanamisin’ in ampul formu vardi ama su an uretilmiyor.

«Kanamisin’ den yarisentez yoluyla elde edilmigtir.

«Sulfat tuzu halinde kullanilr.



Amikasin

HN ; WOH

HO

OH
HO NH,
H,N

2-Deoksistreptamin

«Amiketem flakon  -Amikozit flakon  -Amikaver ampl

«Kanamisin A dan yari sentez yoluyla elde edilmistir. 2-Deoksistreptamin’nin
1. konumudaki amin grubuna 4-amino-2-hidroksibutiril grubu getirilmistir.

*Hidroksibutirilamino grubunun varhgi C-3, C-3’ ve C-2” asetilasyonu,
adenilasyonu ve fosforilasyonu engelleyerek etki spektrumunu
genisletir. Rezistans gelisimi 4’ ve 6’ konumlarindan olur.

*En genis spektrumlu aminoglikozittir. Amikasin klinikte gentamisin ile
yarisir.

*Pseudomonas, Escherichia coli, Proteus, Providencia, Klebsiella, Enterobacter,
Serratia, Acinetobacter ve Citrobacter’ lere karsi kullanilir.

*Antituberkuler kokteyllerde, st solunum yolu enfeksiyonlarinda kullanilir.
«IM ve IV kullanimi vardir.
Superenfeksiyon ihtimaline dikkat edilmelidir.

*Nefrotoksik ve ototoksik etkiler g6z dntinde bulundurulmahdir.



Arbekasin

NH,

A OH
OH o 0
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“0  NH,

NH, 7\
0

2-Deoksistreptamin tlirevi
NH,

*Dibekasin’ den yari sentez yoluyla elde
edilmistir.(1973)

«Ozellikle Metilsilin rezistansi olan

Staphylococcus aureus’a karsi kullanilir.

(MRSA)

OH
HO 0O ,
HoN 0
OH | NH,
H, N

H-N
HO
N
N H . .
*  Dibekasin

Paromomisin

OH

HO 2-Deoksistreptamin

HoN NH,

o7t
HO 4
*Streptomyces krestomuceticus’ dan izole edilmistir.

«Sulfat tuzlar halinde kullanimi mevcuttur.

«Salmonella, Shigella ve E.coli’ nin neden oldugu barsak
enfeksiyonlarinda kullanilir.

*Antiamibik etkisi diger aminoglikozitlere gore daha gugluddr.
*Oral ve IM kullanimi vardir.

*Nefrotoksik etkisi goz onunde bulundurulmalidir.



Ribostamisin

*Streptomyces ribosidificus’ dan izole edilmistir.

*Okuler dokuya iyi penetre olmasindan dolayi
genelde oftalmik kullanihr.

M kullanimi da vardir.

2-Deoksistreptamin



* SISOMISIN  bactoCeaze veya Ensamycin

Sisosamin *Micromonospora inyoensis’ den izole edilmistir.

Gentamisin nin dehidro turevidir. Genis
spektrumiudur.

H,N
O~ //
HO *Klebsiella, Enterobacter, Escherichia, Salmonella,
m NH, Citrobacter, Staphylococcus aureus ‘lara karsi
HoN NH; etkilidir.

*Gentamisin ve Tobramisinle benzer ozellikler
gosterir. Ancak bu bilesiklerle rezistans olugsmasina
neden olmaz.

2-deoksistreptamin

OH o Gl dan absorbe olmadiklar icin Gl
HiC Q Hsz i enfeksiyonlarinda veya merhem, krem, goz
Y HO
HaC HO NH; damlasi olarak kullanilir.
?_lmNHz

. *Topikal ve oral kullanimi vardir.
Gentamisin



Netilmisin Sufat Netromycin® Plazomisin

Sisosamin turevi

Sisosamin OH
OH o
H}\l HO HO ¢ O N

AR N © \
HsC 0 0 NH, HO, HN NH
HN NH, / : , OH
2-deoksistreptamin
<::::::EEEB{ O tirevi
2-deoksistreptamin F42P¢

tlrevi

hidroksi-aminobutirik asit

* Sisomisin’ den yarisentez yoluyla elde edilmistir. « Sisomisinden hareketle sentezlenmis, 2012 yilinda
FDA onay! almigtir. 2019 itibariyla alternatifi olmayan
hastalarda IV olarak kullanilmaya baslanmistir.

« (Ozellikle Gentamisin’ e rezistansi olanlarda

kullanilir.
. Antibakteriyel spektrumu genistir. « Uriner yol enfeksiyonlarinda kullanilir.
 Siilfat tuzu halinde kullanimi vardir. « Plazomisinin, daptomisin veya seftobiprole ile kombine
edildiginde metisiline direncgli S. aureus (MRSA),
* Vve IM kullanimi vardir. vankomisine direngli S. aureus'a karsi ve sefepim,
. Nefrotoksik ve ototoksik etkisi g6z éniinde doripenem, imipenem veya piperacillin/tazobacilin ile
bulundurulmalidir. kombine edildiginde P. aeruginosa'ya karsi in vitro

sinerjistik aktivite gosterir



Isepamisin “isepacine amplil

isven flakon

HQ  oH
HD "IIC%
o O nH, «Sisomisin’ den yarisentez yoluyla elde edilmistir.
2- deokS|streptamin 3 NH: . ] . . .
tiirevi — *Ozellikle asetiltransferazla resiztans gosteren

HO \9 bakterilere karsi iyidir.
)Qa

*Asiri duyarlilik gosterenlerde ve Myastenia gravis’ e
5 karsi kullaniimaz.

h

HMN

*Norotoksik ve nefrotoksik etkisine dikkat eedilmeli.



Fortamin Tastyan Aminoglikozitler




Astromisin (Fortimisin)

*Micromonospora olivasterospora’dan
izole edilmisgtir.

Gonore tedavisinde kullanilr.

*[M olarak kullanilir.

HO,, @) . ' Jildi
o “CH, Ototoksik degildir.
Fortamin tiirevi -Bakteriyostatik etkilidir.
@) OH

NH., NH.,

2-amino-N-[(4-amino-3-[3-amino-6-[1-aminoetiljJoksan-2-ilJoksi-
2,5-dihidroksi-6-metoksisiklohekzil]-N-metilasetamid

NH, NH-CHj;

HO OH
HO

OCH;



Spektinamin Tasityan Aminoglikozitler

OH

Hal HN

OH

Spektmmamin



Spektinomisin HCI Trobicin flakon
i

*Trobicin ampdl Spectinarmy cin
CH,

H
Q0
Turkiye’ de preparati yok. 0 H%CHN MHCH;
s@@ﬂgi E.;jH

«Streptomyces spectabilis’ den (zole edilmistir.
-Ozellikle Neisseria gonorrhoeae’ ye karsi kullanilir.

*Rezistans gelisimini dnlemek amaciyla hastalik
etkeninden emin olduktan sonra kullaniimalidir.

Penisiline alerjisi olanlarda tercih edilen bir
antibiyotiktir.

«Ototoksik degildir.
Bakteriyostatik etkilidir.

Spektinamin

Diger aminoglikozitlerden farkl:

Bakteriostatik ve az toksik. Gonore
tedavisinde (ozellikle penisilinaz ureten
turler igin) primer kullanim (tek doz).




Diger Aminoglikozitler



Streptozosin

HO
O OH
OH
HO
HN3 O
1
/N\N,/O

1-metil-1-nitrozo-3-[2,4,5-trihidroksi-6-

(hidroksimetil)oksan-3-il] Ure

eZanosar

*Glukozamin nitrozoure bilesigi olup Streptomyces
achromogenes den elde edilmigtir.

Hem antibakteriyel hem de antineoplastik
kullanimi soz konusudur.

*Metabolizma sonucu olusan yapilari henuz
cozulememigtir.

*Kullanacak hastanin mutlaka hastaneye yatmasi
ve ilaca duyarlihginin kontrol edilmesi gereklidir.

*Mutajendir. DNA yapisinda bozulmalar yol acabilir

*Nefrotoksik etkisi olumcul olabilir.


http://www.wikizeroo.net/index.php?q=aHR0cHM6Ly9lbi53aWtpcGVkaWEub3JnL3dpa2kvU3RyZXB0b215Y2VzX2FjaHJvbW9nZW5lcw

« GENTAMISIN : Antibakteriyel giicii en fazla olan AG'dir.
NETILMISIN : Ototoksik etkisi en az olan AG'dir.
TOBRAMISIN : P Aeruginosa’ya en etkili AG'dir.
AMIKASIN : Spektrumu EN GENIS olan AG'dir.
SPEKTINOMISIN : Sadece gonoreye etkilidir.

PAROMOMISIN : E. Histolitica ve tenyalara etkilidir.

Entamoeba histolytica



