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Instituto Universitario del Hospital Italiano

Carrera: Farmacia

Materia: Quimica Farmacéutica
Ano: 2018

1. Aiiode la carrera: 32
2. Duracién: Anual
3. Carga horaria total: 180
4. Carga horaria semanal: 6 hs
5. Equipo docente:
Cargo Nombre y apellido
1 | Prof. Asociado a cargo Gisela Celeste Muscia

6. Objetivos:
1) Reconocer la importancia de la Quimica Farmacéutica en la formacion del Graduado en Farmacia.
2) Aplicar los conceptos adquiridos en el curso de Quimica Orgdnica a la Sintesis de Farmacos.
3) Conocer el fundamento del analisis retrosintético, las desconexiones mas importantes y su aplicacién
para el disefio de métodos de preparaciéon de compuestos moderadamente complejos a partir de otros
mas sencillos.
4) Reconocer la importancia de la estereoquimica en la actividad farmacolégica de los farmacos, asi como
los métodos de obtencidn de farmacos enantioméricamente puros.
5) Conocer las rutas sintéticas mas importantes para la preparacion de las principales familias de
compuestos con actividad farmacoldgica.
6) Lograr que el estudiante profundizar en los conceptos involucrados en la materia Quimica Farmacéutica,
desarrolle una actitud critica y una concepcién creativa y de interdisciplinariedad, que sirva como

fundamento para su practica profesional.

7. Contenidos:
Unidad 1: Introduccién y Fundamentos de la Quimica Farmacéutica
- Desarrollo histdrico de la Quimica Farmacéutica

- Conceptos y objetivos



- Relacién con otras disciplinas
- Clasificacién de los farmacos
- Fases de desarrollo de un farmaco nuevo. Desarrollo de una patente

- Farmacos Genéricos

Unidad 2: Nomenclatura

- Denominacion de farmacos,

- Denominacién Comun Internacional (DCI)

- Nomenclatura sistematica. Reglas IUPAC

- Hidrocarburos biciclicos. Hidrocarburos biciclicos con heteroatomos
- Sistemas monoespiranicos

- Heterociclos. Heterociclos condensados. Numeracion. Criterios para la eleccidn del heterociclo base

Unidad 3: Propiedades fisicoquimicas y estructurales de los farmacos

- Composicién de las membranas bioldgicas

- Tipos de transporte a través de las membranas

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

- Estereoquimica de los farmacos: conformacion y actividad

- Enantidmeros: configuracién y actividad

Unidad 4: Mecanismo de accién de los farmacos

- Mecanismos especificos e inespecificos.

- Conceptos generales de farmacocinética y farmacodinamia

- Interaccién farmaco diana bioldgica. Tipos de dianas bioldgicas
- Proteinas, enzimas y receptores de membrana

- Concepto de afinidad y actividad intrinseca

Unidad 5: Metabolismo de los farmacos desde el punto de vista estructural

- Procesos metabdlicos de Fase |: oxidaciones microsémicas, no microsdmicas, reducciones, hidrolisis

- Procesos metabdlicos de Fase Il: glucuronizacién, conjugaciones, reacciones de acetilacién y metilacion

- Productos del metabolismo: generacién de otros activos, generacidn de productos téxicos. Modulacidn del

metabolismo del farmaco.



- Disefio de farmacos biorreversibles. Profarmacos. Concepto y tipos. Aplicaciones. Profarmacos en cascada.
Ejemplos. Profarmacos ligados a biopolimeros.
- Bioprecursores: por oxidacién, reduccion y mixtos.

- Farmacos duros y blandos: conceptos y tipos

Unidad 6: Disefio de farmacos |

- Descubrimiento tradicional y actual de nuevos farmacos

- Observacidn de los efectos biolégicos de los productos naturales o sintéticos

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

- Sintesis, aislamiento y purificacion. Sintesis combinatoria

- Productos drug like

Unidad 7: Disefio de farmacos Il

- Estrategias de Farmacomodulacién. Optimizacidn de prototipos

- Relacién estructura actividad, Aproximacion disyuntiva. Identificacion de grupos farmacdéforos. Variacion
estructural modulativa. Apertura de anillo. Formacién de anillo. Variacidon del tamano de anillo.
Reorganizacién de anillos. Homologia. Vinologia. Isomerizacidn. Bioisosteria. Ley de Grimm. Otros métodos.

Peptidomiméticos

Unidad 8: Disefio de farmacos Il

- Disefio de farmacos cuantitativo. QSAR. Definicién. Pardmetros y relaciones cuantitativas estructura actividad.

- Parametros electrénicos. Constante de Hammett. Pardmetros hidrofdbicos. Coeficiente de reparto y
constante de sustituyente. Parametros estéricos. Diagrama de Craig. Ecuacién de Hansch.

- Nuevas tecnologias en el disefo de farmacos. QSAR en 3D. Modelizacién molecular. Mecanica molecular.

Mecanica Cudntica. 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 biégenas
- Procesos bioquimicos relacionados a noradrenalina y dopamina.

- Farmacos relacionados a la biosintesis, almacenamiento y liberacion.

- FArmacos moduladores de la recaptacion y del metabolismo noradrenérgico. Inhibidores de la MAO y COMT

- Tipos de receptores adrenérgicos. FAdrmacos agonistas y antagonistas

- Andlisis conformacionales de la dopamina

icos. Butirofenonas y

- Agonistas y antagonistas dopaminérgicos. Antiparkinsonianos. Neurolépticos tricic

analogos

Unidad 11: Farmacos moduladores de la serotonina

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

- Farmacos inhibidores de la biosintesis
- Farmacos inhibidores de la liberacion
- Farmacos inhibidores de la recaptacion

- Tipos de receptores. FArmacos agonistas directos farmacos antagonistas

Unidad 12: Farmacos moduladores de los aminodcidos neurotransmisores
- Procesos bioquimicos relacionados a aminoacidos neurotransmisores

- Aminoacidos excitadores

- Aminoacidos 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. Farmacomodulacién de la estructura de morfina

- Analogos de encefalinas



- Perspectivas de futuro en el disefio de analgésicos opiaceos
- Antagonistas de receptores opiodes periféricos: antidiarreicos

- Breve revisién de los conceptos dependencia, tolerancia y adicciéon

Unidad 14: Farmacos que actlan sobre el transporte a través de la membrana biolégica
- Canales idnicos. Tipos

- Diseno de farmacos que actuan sobre el transporte a través de la membrana bioldgica
- 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

- Biosintesis y farmacologia de la histamina

- Tipos de receptores

- Desarrollo de antihistaminicos anti H1

- Farmacomodulacién para la obtencién de derivados con otras acciones
- Desarrollo de anti H1 de segunda generacion

- Enfoque racional en el disefio 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 biosintesis de las hormonas esteroideas

- Estrégenos, progestagenos, andrdgenos.

- 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 accion 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
- Inflamacién y dolor. Mecanismo de accidn

- 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 histdrico de la penicilina.. Sintesis. Mecanismo de accién
- Resistencia a penicilinas. Espectro de accién reducido

- Farmacomodulacién de la penicilina

- Farmacomodulacién de las cefalosporinas

- Nuevos antibiodticos beta lactdmicos. Monobactamas

- Inhibidores de beta lactamasas. Acido clavulanico

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

Unidad 20: Inhibidores de la sintesis proteica bacteriana
- Aminoglucésidos

- Macrélidos

- Tetraciclinas

- Cloranfenicol

Unidad 21: Inhibidores de la biosintesis del acido tetrahidrofélico
- Sulfonamidas. Sintesis y mecanismo de accidn

- Inhibidores de la dihidrofolato reductasa: antineopldsicos



Unidad 22: Otros inhibidores enzimaticos

- Inhibidores de la anhidrasa carbdnica: diuréticos

- Inhibidores 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 actlan sobre los acidos nucleicos

- Farmacos selectivos sobre el ADN

- Farmacos selectivos sobre el ARN

- Antimetabolitos del acido nucleico.

- Analogos de bases nitrogenadas

- Analogos de nucledsidos

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

8.

Metodologia de enseilanza:
La cursada estara compuesta por clases tedricas, seminarios y trabajos practicos. Se dictara en forma anual

durante 30 semanas. Se cursara en forma presencial desde las 8 am hasta las 14 horas.

Evaluacion:

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

Los conocimientos globales de la materia se valoraran mediante 4 pruebas parciales. Se podran recuperar
s6lo 2 de los 4 exdmenes parciales. En caso de ausencia justificada a un examen, el mismo podra ser
recuperado. Para promocionar la materia se debera aprobar cada uno de los 4 exdmenes con 8 puntos. En
caso de no alcanzar los 8 puntos, el alumno rendira el examen final el cual deberd aprobar con 6 puntos.
Los examenes consistiran en preguntas tedricas, problemas y/o ejercicios practicos que permitan valorar la

adquisicion de los conocimientos adquiridos. No se aceptara la condicién de libre para dar examen final.



10. Bibliografia:
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