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Un gran nimero de farmacos con actividad antibacteriana son amidas
derivadas del acido sulfanilico (acido p-aminobencenosulfénico).

: Normalmente la amina implicada en el grupo sulfonamida es una
Q Sulfonamidas amina primaria unida a un resto heterociclico.
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Q Sulfonamidas
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Posibles desconexiones para la formacion de la sulfonamida
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Q Sulfonamidas
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Q Sulfonamidas
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Q Sulfonamidas

Sintesis de tiazoles

Sintesis de Pirroles, furanos y tiofenos
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Q Sulfonamidas
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Q Sulfonamidas
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Q Inhbidores de la hidrofolato reductasa

Metotrexato
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Q Inhbidores de la hidrofolato reductasa
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Q Inhbidores de la hidrofolato reductasa
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Q Inhbidores de la hidrofolato reductasa
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Q Inhbidores de la anhidrasa carboénica

Acetazolamida

Derivados de las sulfanamidas que actuan como inhibidores de la anhidrasa carbdnica se utilizan en
medicina como diuréticos asi como en el tratamiento del glaucoma. Todas ellas relacionadas con el paso
de CO, a H,CO,. Entre los farmacos mas comunes tenemos la acetazolamida que esta disponible en

forma genérica.
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Q Inhbidores de la anhidrasa carboénica

Diclorfenamida
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Q Inhibidores del metabolismo del acido urico

Alopurinol
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Q Inhibidores de la ADN-girasa

O
CO.H
Un numero importante de antibacterianos que inhiben . |
la ADN-girasa y la topoisomerasa de bacterias tienen N
estructura de quinolona. Estas se obtienen de la K
sintesis de la quinolina. El andlisis retrosintético de las o o
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La sintesis de Skraup implica la reaccién de anilina, glicerina y acido sulfirico en presencia de un oxidante
(nitrobenceno, m-nitrobencenosulfonato, éxido de arsénico). En estas condiciones se forma acroleina por deshidratacion
de la glicerina que tras condensacion, deshidratacion y oxidacién da a lugar a quinolina.

OH
@ HO__oH N
]
NH, nitrobenceno N/
2504, A

r

ma Collado Martin, Daniel (2014). Diseio y Sintesis de Compuestos Organicos Bioactivos.‘ \
g,!_ OCW U MA OCW-Universidad de Malaga. http://ocw.uma.es @ ®©© 16

““““““““““ Bajo licencia Creative Commons Attribution-NonCommercial-ShareAlike 3.0 Spain

o



Q Inhibidores de la ADN-girasa

La sintesis de Combes hace reaccionar la anilina con un compuesto 1,3-dicarbonilico en medio acido. La
reaccion implica la formacion de una imina que tautomeriza a la correspondiente enamina, la cual cicla y
deshidrata para dar quinolinas 2,4-disustituidas.

NH, A Z

La sintesis de Conrad-Limpach-Knorr procede de la reaccion de la anilina con un -cetoéster en medio acido. En
este caso puede obtenerse una 2-quinolona o una 4-quinolona dependiendo de las condiciones de la reaccion. Si la
reaccion se inicia a elevadas temperaturas se obtiene el producto termodinamico, una 2-quinolona, como
consecuencia del ataque de la anilina al éster.
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Q Inhibidores de la ADN-girasa

Acido Nalidixico Andlisis retrosintético
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Q Inhibidores de la ADN-girasa

Acido Oxolinico
(0]

CO,H 0
0 N ( | — < :@\ " Eto)%oa
k O N 0] NH,
N Ot

acido oxolinico

Analisis retrosintético

Sintesis

0O 0
o O o 0
o Et0” ") Okt
{ O OEt o OFt
oet < | NaH < |
O NH, > 0 N —> 0 N
H ~ )

A

o O

1. NaOH, H,0, A <OwOH
- < N

2. Neutralizacion )

L 4 lma Collado Martin, Daniel (2014). Diseio y Sintesis de Compuestos Organicos Bioactivos.‘ \
k.ﬁ OCW U MA OCW-Universidad de Malaga. http://ocw.uma.es @ ®®© 19

““““““““““ Bajo licencia Creative Commons Attribution-NonCommercial-ShareAlike 3.0 Spain

o



Q Inhibidores de la ADN-girasa
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Q Inhibidores de la ADN-girasa

Ciprofloxacina
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@ Antimalaricos
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Q Inhibidores de la transcriptasa reversa

Inhibidores no analogos a nucleosidos

La enzima transcriptasa reveresa es la enzima primaria responsable de la conversién de la cadena simple de ARN virico
a la doble cadena de ADN. Los inhibidores no nucledsidos de la transcriptasa reversa mas usados actualmente contra el

sida son la nevirapina, delavirdina y efavirenz.
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Q Inhibidores de la transcriptasa reversa
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Q Inhibidores de la transcriptasa reversa
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Q Inhibidores de la transcriptasa reversa
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