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OBJETIVOS:

Los objetivos de esta materia son que el alumno adquiera los conocimientos
generales de nomenclatura, el disefio y la sintesis de farmacos; la relacién
entre la estructura quimica y su actividad farmacolégica; como optimizar la
accion, la potencia y la biodisponibilidad. Tambien iniciarlos en el estudio

sistematico de los grandes grupos de farmacos agrupados en funcién de sus



blancos biolégicos haciendo incapie en el mecanismo de accidn molecular,

utilizacién y metabolismo.

CONTENIDOS:

Unidad 1 Introduccion y Fundamentos de la Quimica Farmaceutica

- Desarrollo histérico de la Quimica Farmaceutica

- Conceptos y objetivos

- Relacion con otras disciplinas

- Clasificacion de los farmacos

- Fases de desarrollo de un farmaco nuevo. Desarrollo de una patente

- Farmacos Genericos

Unidad 2 Nomenclatura

- Denominacion de farmacos,

- Denominacion Comun Internacional (DCI)

- Nomenclatura sistematica. Reglas IUPAC

- Hidrocarburos biciclicos. Hidrocarburos biciclicos con heteroatomos

- Sistemas monoespiranicos

- Heterociclos. Heterociclos condensados. Numeracion. Criterios para la

eleccidon del heterociclo base

Unidad 3 Propiedades fisicoquimicas y estructurales de los farmacos

- Composicion de la membranas bioldgicas

- Tipos de transporte a través de las membranas

- Propiedades fisicoquimicas: solubilidad en agua, grado de ionizacién,
coeficiente de reparto. Reglas de Lipinsky. Fijacion a proteinas
plasmaticas

- Estereoquimica de los farmacos: conformacion y actividad

- Enantiomeros: configuracién y actividad



Unidad 4 Mecanismo de accion de los farmacos

- Mecanismos especificos e inespecificos.

- Conceptos generales de farmacocinética y farmacodinamia

- Interaccion farmaco diana biologica . Tipos de dianas bioldgicas
- Proteinas, enzimas y receptores de membrana

- Concepto de afinidad y acividad intrinseca

Unidad 5 Metabolismo de los farmacos

- Procesos metabdlicos de Fase I : oxidaciones microsomicas, no
microsomicas, reducciones, hidrolisis

- Procesos metabdlicos de Fase II: glucuronizacion, conjugaciones,
reacciones de acetilacidén y metilacion

- Productos del metabolismo: generacidn de otros activos, generacion de
productos toxicos. Modulacion del metabolismo del farmaco.

- Disefio de farmacos biorreversibles. Profarmacos. Concepto vy tipos.
Aplicaciones. Profarmacos en cascada. Ejemplos. Profarmacos ligados
a biopolimeros.

- Bioprecursores: por oxidacion, reduccién y mixtos.

- Farmacos duros y blandos: conceptos y tipos

Unidad 6 Disefo de farmacos I

- Descubrimiento tradicional y actual de nuevos farmacos

- Observacion de los efectos bioldgicos de los productos naturales o
sinteticos

- Busqueda de protoyipos cabez de serie: cribado de productos
naturales, cribado sistematico. Muestrotecas. Uso de farmacos
existentes como lideres

- Concepto de serendipia. Sintesis, aislamiento y purificacidn. Sintesis
combinatoria

- Productos drug like



Unidad 7 Diseno de farmacos II

Estrategias de Farmacomodulacion. Optimizacion de prototipos
Relacion estructura actividad, Aproximacion disyuntiva. Identificacion
de grupos farmacoforos,. Variacion estructural modulativa. Apertuta de
anillo. Formacion de anillo. Variacion del tamano de anillo.
Reorganizacion de anillos. Homologia. Vinologia. Isomerizacion.

Bioisosteria. Ley de Grimm. Otros métodos. Peptidomimeticos

Unidad 8 Disefo de farmacos III

Disefio de farmacos cuantitativo. QSAR. Definicion. Parametros y
relaciones cuantitativas estructura actividad.

Parametros electrénicos. Constante de Hammett. Parametros
hidrofébicos. Coeficiente de reparto y constante de sustituyente.
Parametros estéricos. Diagrama de Craig. Ecuacion de Hansch.
Nuevas tecnologias en el disefio de farmacos. QSAR en 3D.
Modelizacion molecular. Mecanica molecular. Mecanica Cuantica.

Difraccion por rayos X y resonancia magnética nuclear.

Unidad 9 Farmacos moduladores de aceticolina

Neurotransmisores y sinapsis. Procesos bioquimicos
Sinapsis colinérgica. Receptores colinérgicos
Estructura conformacional de la acetilcolina
Farmacos agonistas del receptor muscarinico
Farmacos antagonistas del receptor muscarinico
Farmacos antagonistas del receptor nicotinico

Farmacos inhibidores de la enzima acetilcolinesterasa

Unidad 10 Farmacos moduladores de las aminas biogenas

Procesos bioquimicos relacionados a noradrenalina y dopamina.

Farmacos relacionados a la biosintesis, almacenamiento y liberacion.



- Farmacos moduladores de la recaptacion y del metabolismo
noradrenergico. Inhibidores de la MAO y COMT

- Tipos de receptores adrenérgicos. FArmacos agonistas y antagonistas

- Analisis conformacionales de la dopamina

- Agonistas y antagonistas dopaminergicos. Antiparkinsonianos.

Neurolépticos triciclicos. Butirofenonas y analogos

Unidad 11 Farmacos moduladores de la serotonina

- Procesos bioquimicos relacionados a biosintesis, almacenamiento y
recaptacion de serotonina

- Farmacos inhibidores de la biosintesis

- Farmacos inhibidores de la liberacién

- Farmacos inhibidores de la recaptacion

- Tipos de receptores. Farmacos agonistas directos farmacos

antagonistas

Unidad 12 Farmacos moduladores de los aminoacidos neurotransmisores

- Procesos bioquimicos relacionados a aminoacidos neurotransmisores
- Aminodacidos excitadores

- Aminodacidos inhibidores: Acido gama amino butirico - GABA

- Moduladores presinapticos

- Moduladores postsinapticos

- Benzodiazepinas y barbituricos

Unidad 13 Farmacos moduladores de péptidos neurotransmisores

- Encefalinas y endorfinas

- Receptores analgésicos multiples

- Farmacos agonistas y antagonistas

- Morfina y desarrollo de andlogos. Farmacomodulacion de la estructura
de morfina

- Analogos de encefalinas

- Perspectivas de futuro en el disefio de analgésicos opiaceos



- Antagonistas de receptores opiodes periféricos: antidiarreicos

- Breve revision de los conceptos dependencia, tolerancia y adiccion

Unidad 14 Farmacos que actuan sobre el transporte a través de la membrana

bioldgica

- Canales ionicos. Tipos

- Disefio de farmacos que actuan sobre el transporte a través de la
membrana biologica

- Canales de sodio potencial dependiente: anestésicos locales

- Canales de calcio potencial dependiente: bloqueadores. Familias
estructurales

- Canales de potasio. Sulfonilureas hipoglucemiantes

- Farmacos inhibidores de la enzima ATPasa H/K. Antiulcerosos

Unidad 15 Farmacos moduladores de la histamina y adenosina

- Biosisntesis y farmacologia de la histamina

- Tipos de receptores

- Desarrollo de antihistaminicos anti H1

- Farmacomodulacion para la obtencidon de derivados con otras acciones
- Desarrollo de anti H1 de segunda generacion

- Enfoque racional en el disefo de un farmaco: cimetidina

- Desarrollo de farmacos anti H2 antiulcerosos

- Estereisomeria y nuevos farmacos. Nuevas patentes.

Unidad 16 Farmacos moduladores de las hormonas esteroideas

- Origen natural y biosisntesis de las hormonas esteroideas
- Estrégenos, progestagenos, andrdogenos.

- Glucocorticoides y mineralocorticoides

- Farmacos inhibidores de la biosintesis de esteroides

- Inhibidores de la HMG-CoA reductasa



- Inhibidores de la aromatasa

- Inhibidores de la 14 alfa- desmetilasa

- Inhibidores de la 5 alfa - reductasa

- Inhibidores de la 17 alfa — hidroxilasa / 17,20 - liasa

Unidad 17 Otros farmacos moduladores de la acciéon hormonal

- Farmacos moduladores del metabolismo del calcio
- Farmacos moduladores del metabolismo de la glucosa

- Farmacos moduladores de las hormonas tiroideas

Unidad 18 Farmacos inhibidores enzimaticos relacionados al acido

araquiddnico

- Inflamacion y dolor. Mecanismo de accion

- Prostaglandinas y analogos

- Inhibidores de la ciclooxigenasa

- Clasificacion de los antiinflamatorios no esteroideos AINES
- Inhibidores selectivos de la ciclooxigenasa 2

- Analogos de leucotrienos. Antiasmaticos

Unidad 19 Inhibidores de la biosintesis de la pared celular bacteriana

- Pared bacteriana, estructura.

- Desarrollo histérico de la penicilina.. Sintesis. Mecanismo de accion
- Resistencia a penicilinas. Espectro de accién reducido

- Farmacomodulacion de la penicilina

- Farmacomodulacion de las cefalosporinas

- Nuevos antibidticos beta lactamicos. Monobactamas

- Inhibidores de beta lactamasas. Acido clavulanico

- Otros inhibidores de la biosintesis de la pared celular bacteriana.

Vancomicina

Unidad 20 Inhibidores de las sintesis proteica bacteriana



- Aminoglucosidos
- Macrolidos
- Tetraciclinas

- Cloranfenicol

Unidad 21 Inhibidores de la biosintesis del acido tetrahidrofolico

- Sulfonamidas. Sintesis y mecanismo de accién

- Inhibidores de la dihidrofolato reductasa: antineoplasicos

Unidad 22 Otros inhibidores enzimaticos

- Inhibidores de la anhidrasa carbonica: diuréticos
- Inhidores del sistema renina angiotensina. IECAS
- Inhibidores de la sintesis del acido urico

- Inhibidores de proteasas.

- Inhibidores de estearasas

- Inhibidores de la neurominidasa

Unidad 23 Farmacos que actuan sobre los acidos nucleicos

- Farmacos selectivos sobre el ADN
- Farmacos selectivos sobre el ARN
- Antimetabolitos del acido nucleico.
- Analogos de bases nitrogenadas

- Analogos de nucleosidos

- Inhibidores no nucleosidicos de la transcrptasa reversa del virus VIH-1

METODOLOGIA DE TRABAJO:

La cursada estara compuesta por clases teéricas, seminarios y trabajos
practicos- Se dictara en forma anual durante 30 semanas. Se cursara en
forma presencial todos los lunes de 8 am hasta las 12 am y el alumno
complementara con 2 horas mas en la semana el tema discutido con

actividades a través del campus virtual



EVALUACION:

La asistencia a clases, seminarios y trabajos practicos es obligatoria y solo se
admitiran faltas hasta un maximo del 25%. Se evaluara la participacion activa
del estudiante durante toda la cursada. La participacion en las actividades a
través del campus es obligatoria.

Los conocimientos globales de la materia se valoraran mediante 2 pruebas
parciales. Para considerar aprobada la materia deberan tener un promedio de
7 puntos entre los dos parciales. En caso de no alcanzar se realizara una
evaluacion final integradora que se aprobara con 6 puntos.

Se considerara desaprobado un examen que no supere los 5 puntos.

Los examenes consistiran en preguntas, problemas y/o ejercicios practicos que

permitan valorar la adquisicién de los conocimientos adquiridos.



