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ANTIBIOTICOS BETALACTAMICOS Y
OTROS AGENTES ACTIVOS EN LA
PARED CELULAR Y LA MEMBRANA

Penicilinas

Clasificacion

Mecanismo de
accion

Resistencia

Un anillo de tiazolidina (A) esta unido
a un anillo de betalactama (B) que
porta un grupo amino secundario
(RNH-).

Su quimica La integridad estructural del nicleo del

acido 6-aminopenicilanico esencial para
la actividad biolégica de estos
compuestos.

Estas tienen una actividad
maxima frente a organismos
grampositivos

Penicilina

Penicilinas de Estas penicilinas son resistentes

amplio a las betalactamasas
espectro estafilococicas.
Penicilinas Estos farmacos retienen el espectro

antibacteriano de la penicilina 'y
tienen actividad mejorada contra los
bacilos gramnegativos

antiestafilocdcicas

Inhiben el crecimiento bacteriano al
interferir  con la reaccion de
transpeptidacion de la sintesis de la
pared celular bacteriana

Inactivacion de antibidtico por
betalactamasa.

Modificacion de PBP blanco.
Penetracién alterada del farmaco a
PBP blanco.

Flujo de salida de antibidticos

Farmacocinética

Los sustituyentes se pueden
unir al grupo amino.

La hidrdlisis del anillo de betalactama
produce acido peniciloico, que carece
de actividad antibacteriana.

Tienen poca actividad

contra los bacilos
gramnegativos
Son activos contra los

estafilococos y los estreptococos,
las bacterias anaerdbicas y los
cocos Yy bacilos gramnegativos.

Se distribuyen ampliamente en los
fluidos corporales y en los tejidos con
algunas excepciones.

Las penicilinas  benzatinicas vy
procainicas estan formuladas para
retrasar la  absorcion  resultando
concentraciones prolongadas en la

sangre y los tejidos

Se excreta de manera répida por los
riflones; pequefias cantidades son
excretadas por otras vias.



La penicilina benzatinica y la penicilina
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i Penicilinas
USOS CLINICOS resistentes a la

betalactamasa
estafilocécica

Penicilinas de
amplio espectro

El uso empirico de estos farmacos ha

Estan indicadas para las infecciones disminuido sustancialmente debido a las
causadas por estafilococos crecientes tasas de resistencia a la meticilina
productores de betalactamasa en los estafilococos.

Para las infecciones causadas por cepas de

Aunque las cepas de estreptococos y estafilococos susceptibles a la meticilina y
neumococos  susceptibles a la resistentes a la penicilina, se consideran
penicilina también son susceptibles a farmacos de eleccion.

estos agentes.

Estos farmacos tienen una actividad mayor que

la penicilina frente a las bacterias gramnegativas Al igual que la penicilina G, muchas
debido a su capacidad mejorada para penetrar betalactamasas los inactivan.

en la membrana externa gramnegativa.



Cefalosporinas de
primera
generacion

Cefalosporinas de
segunda
generacion

CEFALOSPORINAS
Y

CEFAMICINAS

Cefalosporinas de
tercera
generacion

Cefalosporinas de
cuarta generacion

Incluyen cefazolina,
cefadroxilo, cefalexina,
cefalotina, cefapirina y

cefradina;
Oral
Farmacocinética y
dosificacién
Parenteral
Incluyen el cefaclor, el

cefamandol, la cefonicida, la
cefuroxima, el cefprozil, el
loracarbef y la ceforanida,

Oral

Farmacocinética y
dosificacién
Parenteral

Incluyen cefoperazona, cefotaxima,
ceftazidima, ceftizoxima, ceftriaxona,
cefixima, cefpodoxima  proxetilo,

cefdinir, cefditoren pivoxilo, ceftibutén

y moxalactama.

Estos medicamentos han expandido
la cobertura gramnegativa, y algunos

Actividad antimicrobiana

La excrecion es por filtracion
glomerular y secrecion tubular en
la orina

Cefalexina se  administra
tipicamente en dosis orales de
0.25-0.5 g cuatro veces al dia

La cefazolina es la Unica También se puede administrar

cefalosporina parenteral de por via intramuscular. La
primera generacion que aun se excrecion se realiza a través del
usa en general rifién

La dosis habitual para adultos es
de 250- 500 mg por via oral dos
veces al dia.

Después de una infusidn
intravenosa de 1 g, los niveles
séricos son de 75-125 mcg/mL

Se eliminan por via renal y
requieren un ajuste de la dosis

para la mayoria de las
cefalosporinas

en la insuficiencia renal

Las semividas de estos farmacos y los

intervalos de dosificaciébn necesarios

Farmacocinética y dosificacion varian mucho.

Se excretan por el rifién y requieren
un ajuste de la dosis en la
insuficiencia renal.

son capaces de cruzar la barrera
hematoencefélica.

Cefalosporinas activas

contra estafilococos
resistentes a la
meticilina

Cefalosporinas combinadas
con inhibidores de la
betalactamasa

Se encuentran
actualmente en
desarrollo.

Se han desarrollado nuevas
combinaciones para combatir las
infecciones gramnegativas

Se excreta
principalmente por via
renal y requiere ajuste

de la dosis en la
insuficiencia renal

La ceftarolina fosamil, el
profarmaco del metabolito
activo ceftarolina, es el
primer farmaco de este tipo
aprobado para uso clinico

La ceftolozano-tazobactam y la
ceftazidima-avibactam fueron
aprobadas para el tratamiento de
infecciones intraabdominales e
infecciones del tracto urinario.

resistentes.



OTROS MEDICAMENTOS
BETALACTAMICOS

Monobactams

Inhibidores de
betalactamasa

Carbapenems

Antibiéticos
glucopéptidos

Vancomicina

Teicoplanina

Telavancina

Dalbavancina
y oritavancina

Son farmacos con un
anillo de betalactama
monociclico

Su espectro de actividad
se limita a organismos
aerobicos gramnegativos

Se parecen a las
moléculas de betalactama
pero tienen una accion
antibacteriana muy débil

Estan estructuralmente
relacionados con otros
antibiéticos
betalactamicos.

No tienen actividad contra
bacterias grampositivas o
anaerobios

El aztreonam es el Unico
monobactam disponible en
Estados Unidos.

Tiene similitudes estructurales
con la ceftazidma, y su
espectro gramnegativo es
similar al de las cefalosporinas
de tercera generacion

Los inhibidores de betalactamasa
estan  disponibles  sélo  en
combinaciones fijas con penicilinas
y cefalosporinas especificas.

Penetran bien en los tejidos y
fluidos corporales, incluido el
liquido cefalorraquideo para
todos excepto el ertapenem.

Todos se eliminan por via renal,
y la dosis debe reducirse en
pacientes con insuficiencia
renal.

Se absorbe poco en el tracto intestinal y se
administra por via oral sélo para el tratamiento

de la colitis

Activo  principalmente contra

Su gran peso

bacterias grampositivas debido a

Se elimina una cantidad significativa de

durante una serie de hemodidlisis estandar
utilizando una membrana de alto flujo.

Puede administrarse por via intramuscular

gue permite una dosificacion una vez al dia

Es activo frente a bacterias grampositivas y

Son lipoglucopéptidos
semisintéticos derivados de
la teicoplanina.

tiene actividad in vitro contra muchas cepas
con susceptibilidad

Han sido
tratamiento

(o]

intravenosa, tiene una semivida larga (45-70 horas), lo

Inhibe la sintesis de la pared
celular, Interrumpe el potencial
de la membrana celular
bacteriana y aumenta la
permeabilidad de la membrana.

aprobadas para el
de infecciones de piel y

tejidos blandos.



Daptomicina
Fosfomicina
AGENTES ACTIVOS EN
LA MEMBRANA O LA
PARED CELULAR
Bacitracina
Cicloserina

Es un nuevo producto de
fermentacién de lipopéptido

ciclico de  Streptomyces
roseosporus
Inhibe una etapa muy

temprana de la sintesis de la
pared celular bacteriana

Es una mezcla de péptidos ciclicos

Excepto que puede ser activo contra
cepas de enterococos resistentes a la
vancomicinay S

El farmaco se transporta a la
célula  bacteriana  mediante
sistemas de transporte de
glicerofosfato o glucosa 6-fosfato.

Es activa contra organismos
grampositivos y gramnegativos a
concentraciones 2125 mcg/mL. L

Es activa contra

microorganismos celular

al

Une a la membrana celular a
través de la insercién
dependiente de calcio de su
cola lipidica.

Esta aprobada para su uso como
una dosis Unica de 3 g para el
tratamiento de infecciones del
tracto urinario inferior

Inhibe la formacién de la pared

interferir con la

obtenida por primera vez de la cepa
tracy de bacillus subtilis en 1943.

Es soluble en agua y muy inestable
a pH acido. La cicloserina inhibe
muchos organismos grampositivos
y gramnegativos.

grampositivos

desfosforilacion en el ciclo del
transportador de lipidos.

Se usa casi exclusivamente para tratar
la tuberculosis causada por cepas de
Mycobacterium resistentes a los
agentes de primera linea

El medicamento se  distribuye
ampliamente en los tejidos. La mayor
parte del farmaco se excreta en forma
activa en la orina.



