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Recomanacions

Per al desenvolupament correcte de l'assignatura és util que els estudiants ja disposin de coneixements
estructurals sobre els compostos organics adquirits en les assignatures de Quimica Organica 1 i II, aixi com
de coneixements elementals de Bioquimica i Fisiologia.

Objectius

Referits a coneixements

- L'alumnat haura de familiaritzar-se amb les estructures quimiques dels farmacs, ja que €s en aquestes
estructures que es basa la seva activitat.

- Els estudiants hauran de conéixer les relacions entre estructura i activitat en les families de farmacs més
representatives. També hauran d'aprendre els diferents modes d'accié possibles dels farmacs.

- L'alumnat, a la vista de l'estructura quimica d'un farmac, haura de saber les principals transformacions

metaboliques que pot experimentar en penetrar a l'organisme.

Referits a habilitats, destreses

- Els coneixements adquirits en 1'assignatura de Quimica Farmacéutica han de resultar d'utilitat i
complementaris a I'alumnat per a l'estudi d'altres matéries que es desenvolupen amb posterioritat en
I'itinerari curricular recomanat. Entre aquestes assignatures, Farmacologia i Bioquimica ocupen un lloc
destacat, encara que els coneixements també resulten utils en I'estudi de la Farmacia Clinica i la

Farmacocinética.

Temari

Bloc 1 Factors que cal considerar en I'accié dels firmacs

1 Introduccid
Farmacia i Quimica Farmacéutica. Abast de la Quimica Farmaceutica. Compostos organics, farmacs i

medicaments. La denominacié comuna internacional (DCI). Marques registrades.
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2 Propietats fisicoquimiques i activitat farmacologica

Natura de la membrana cel-lular. Models fisicoquimics que expliquen el transport a través de
membranes: difusio passiva, difusié facilitada i transport actiu. Solubilitat en aigua. Grau d'ionitzacié.
Solubilitat en lipids: coeficient de repartiment (P). Fixaci6 a les proteines plasmatiques.

3 Interaccions entre els farmacs i les seves dianes biologiques

Concepte i natura quimica de les dianes biologiques. a) Lipids: accions inespecifiques sobre la
membrana cel-lular; b) proteines: enzims, receptors de membrana i canals idnics; c) acids nucleics.
Enllagos del farmac amb la seva diana biologica: enllag covalent, enllag ionic, enllag dipolar, enllag per
pont d'hidrogen, enllag per transferéncia de carrega, enllag de Van der Waals, enllag hidrofob i enllag
de coordinacio.

4 Topologia molecular i activitat biologica

Conformacid i activitat: us d'analegs rigids. Configuracio i activitat: diferéncies entre enantidmers.
Farmacs amb efectes duals. Aspectes estereoquimics en el disseny de farmacs.

5 Metabolisme dels farmacs

Processos metabolics de fase I: oxidacions, reduccions i hidrolisis. Processos metabolics de fase I1.

Conseqiiencies del metabolisme. Selectivitat estereoquimica dels processos metabolics. Profarmacs i

farmacs d'inactivacio controlada.

Bloc 2 Origen, desenvolupament i disseny de farmacs
6 Estratégies en la recerca de noves estructures actives
Etapes en el desenvolupament d'un farmac. Estratégies generals de recerca: a) estudi o observacié
fortuita dels efectes biologics de productes naturals o sintétics; b) cribratge (screening) sistematic de
molecules; c) disseny racional.
7 Optimitzacio de prototipus: relacions estructura-activitat qualitatives i quantitatives
Modalitats del procediment de modificacié molecular. Bioisosterisme. Concepte de farmacofor.
Parametres o descriptors de les propietats fisicoquimiques dels compostos organics. Equacié de
Hansch. Disseny de farmacs assistit per ordinador: modelitzacié molecular. Aproximacions actuals i

"

perspectives de futur.

Bloc 3 Families representatives de farmacs
8 Farmacs que interfercixen la transmissi¢ nerviosa
Neurotransmissors i sinapsi. Farmacs que actuen sobre els receptors dels neurotransmissors:
acetilcolina, noradrenalina, dopamina, serotonina, GABA i encefalines. Farmacs que afecten el procés
de transport actiu dels neurotransmissors. Families representatives de farmacs. Farmacs que modulen
I'activitat dels canals i0nics i de les bombes ioniques.
9 Farmacs que actuen sobre enzims
Inhibici6 enzimatica: aplicacio al disseny de farmacs. Families representatives d'inhibidors enzimatics:
a) inhibidors de proteases: inhibidors de I'enzim convertidor d'angiotensina i inhibidors de la proteasa

del VIH; b) inhibidors de la biosintesi de la paret cel-lular bacteriana: antibiotics Beta-lactamics; c)
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inhibidors de la biosintesi de I'dcid tetrahidrofolic; d) inhibidors de la ciclooxigenasa; d) altres
inhibidors enzimatics.

10 Farmacs relacionats amb neurohormones, hormones i missatgers secundaris

Farmacs moduladors de la histamina. Firmacs moduladors de les hormones esteroides. Altres farmacs
moduladors de l'accié hormonal. Farmacs moduladors de 1'0xid nitric. Farmacs moduladors de
l'adenosina.

11 Farmacs que actuen sobre els acids nucleics

Farmacs que s'uneixen covalentment al DNA. Farmacs intercalants sobre el DNA. Inhibidors de la

mitosi. Antibacterians que actuen sobre I'RNA. Inhibidors de la sintesi de proteines.

Metodologia

Les classes tedriques (4,5 crédits, 3 hores per setmana) es consideren fonamentalment com a lligons
magistrals. La discussi6 amb els estudiants es podra fomentar més o menys segons el tema i les preferéncies
del professorat. Aquestes lligons s'acompanyaran del material audiovisual que el professorat consideri

oportii. L'alumnat en podra disposar d'una copia, impresa o en format electronic, abans de la classe.

Pel que fa a les classes de problemes (1,5 crédits, 1 hora per setmana), versaran sobre aspectes

fonamentalment relacionats amb la quimica dels farmacs estudiats.

Es considera altament recomanable que 1'alumnat complementi l'assisténcia a classe amb la consulta de la

bibliografia que se suggereix.

Avaluacio

Es realitzara una avaluaci6 continuada al llarg del curs que tindra un pes d'un 20% de la qualificacio final.
Aquest 20% de la qualificacié es mantindra en les dues convocatories anuals de l'assignatura.

L'alumne sera qualificat pel professor/s del grup al qual assisteixi a classe I'alumne. El professor qualificara
en base a: a) controls periodics, b) participacio activa a classe i c) altres activitats qu:: cada professor
consideri oportu. Encara que l'assignatura consti de classes teoriques i de problemes, aquestes activitats no
es consideren independents, sind complementaries. Per tant, el control/s podra constar de preguntes curtes,
exercicis d'aplicacio de coneixements i preguntes de tipus test.

El 80% restant de la nota s'obtindra realitzant un examen final escrit que tindra lloc en les dates que

determini el Consell d'Estudis de l'ensenyament de Farmacia.

Avaluaci6 unica
L'estudiant que no pugui complir els requisits d'una avaluacié continuada, podra sol.licitar el sistema

d'avaluacio tnica fins el dia 11 d'octubre. La sol.licitud s'ha de fer per escrit (1'imprés corresponent es
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trobara disponible al web), amb una copia per a l'estudiant i una altra per al professor. L'avaluacid es dura a
terme mitjangant un examen final escrit que tindra lloc en les dates que determini el Consell d'Estudis de
I'ensenyament de Farmacia. Encara que l'assignatura consti de classes teoriques i de problemes, aquestes
activitats no es consideren independents, siné complementaries. Per tant, 'examen podra constar de

preguntes curtes, exercicis d'aplicacié de coneixements i preguntes de tipus test.

Distribucié horaria

Tipus Hores
|Hores d'aprenentatge autonom 100
ores presencials 60
Totall 160

Fonts d'informacio basica

Llibres
AVENDANO, Maria del Carmen. Introduccién a la quimica farmacéutica. 2a ed. Madrid: McGraw-Hill

Interamericana, 2001.

DELGADO, Antonio; MINGUILLON, Cristina; JOGLAR, Jests. Introduccion a la quimica terapéutica. 2a
ed. Madrid: Diaz de Santos, 2003.

GALBIS, Juan Antonio. Panorama actual de la quimica farmacéutica. Sevilla: Universidad de Sevilla.
Secretariado de Publicaciones, 2000.

KROGSGAARD-LARSEN, Povl (ed.). Textbook of drug design and discovery. 3rd ed. London: Taylor and
Francis, 2002.

The Merck index. 14th ed. Whitehouse Station: Published by Merck Research Laboratories Division of
Merck & Co.; 2006. )

PATRICK, Graham L. An introduction to medicinal chemistry. 3rd ed. Oxford: Oxford University Press;
2005.

THOMAS, Gareth. Medicinal chemistry: an introduction. Chichester: Wiley; 2000.
WERMUTH, Camille G. TThe practice of medicinal chemistry. 2nd ed. London: Academic Press, 2003.

Pagina web
Intute: Sciencie, Engineering and Technology

World Index of Molecular Visualization Resources.
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Food and Drug Administration

IUPAC. Es recomana el Glossary of medicinal chemistry.

RCSB The Protein Data Bank

Virginia Commonwealth University, Dept. Medicinal Chemistry, i enllagos d’interés.

Text electronic
Molecular Conceptor 2: Medicinal Chemistry and Drug Design Courseware, 2001-2005. Jerusalem:

Synergix; 2005.
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