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1. INTRODUCCIO

La Quimica Farmacéutica és la part de la quimica que tracta de I'estudi quimic dels
farmacs amb la finalitat de determinar la relaci® existent entre Iestructura, les
propietats fisicoquimiques i la resposta biologica, per tal de proporcionar els
coneixements necessaris per a la creacié de nous farmacs.

2. OBJECTIUS
OBJECTIUS GENERALS

L'alumnat ha d’assolir uns coneixements basics dels métodes que s’han utilitzat i
s'utilitzen per dissenyar nous farmacs, i també ha de racionalitzar-ne I'accié tant com
sigui possible, de manera que pugui reconéixer el mode d'acci6 a la vista de
I'estructura quimica. Els estudiants també hauran de conéixer les modificacions
estructurals que acostumen a aplicar-se a una seérie de farmacs per tal d’optimitzar-ne
I'accié, la potencia o la biodisponibilitat.

OBJECTIUS ESPECIFICS
Coneixements

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

Els estudiants hauran de coneixer les relacions entre estructura i activitat en les
families de farmacs més representatives. També hauran d’aprendre els diferents
modes d’acci6 possibles dels farmacs.

L'alumnat, a la vista de I'estructura quimica d’un farmac, haura de saber les principals
transformacions metabdliques que pot experimentar en penetrar a 'organisme.

Habilitats

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



3. METODOLOGIA

Les classes teoriques (4,5 crédits, 3 hores per setmana) es consideren
fonamentalment com a lligons magistrals. La discussié amb els estudiants es podra
fomentar més o menys segons el tema i les preferencies del professorat. Aquestes
lligons s’acompanyaran del material audiovisual que el professorat consideri oportQ.
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 credits, 1 hora per setmana), versaran
sobre aspectes fonamentalment relacionats amb la quimica dels farmacs estudiats.

Es considera altament recomanable que I'alumnat complementi I'assisténcia a classe
amb la consulta de la bibliografia que se suggereix.

4, AVALUACIO

L’avaluaci6 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
I'assignatura consti de classes teoriques i de problemes, aquestes activitats no es
consideren independents, sin6 complementaries. Per tant, 'examen podra constar de
preguntes curtes, exercicis d’aplicacié de coneixements i preguntes de tipus test.

5. BLOCS TEMATICS

1. Factors que cal considerar en I'accio dels farmacs.
2. Origen, desenvolupament i disseny de farmacs.
3. Families representatives de farmacs.

BLOC 1. FACTORS QUE CAL CONSIDERAR EN L’ACCIO DELS FARMACS
Continguts

1. Introduccié. Farmacia i Quimica Farmaceutica. Abast de la Quimica Farmacéutica.
Compostos organics, farmacs i medicaments. La denominacié comuna internacional
(DCI). Marques registrades. >

2. Propietats fisicoquimiques i activitat farmacologica. Natura de la membrana
cel-lular. Models fisicoquimics que expliquen el transport a través de membranes:
difusio passiva, difusi¢ facilitada i transport actiu. Solubilitat en aigua. Grau d'ionitzacié.
Solubilitat en lipids: coeficient de repartiment (P). Fixacio6 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 ionics; 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. Conformaci6 i activitat: Us d’analegs
rigids. Configuracio i activitat: diferéncies entre enantiomers. Farmacs amb efectes
duals. Aspectes estereoquimics en el disseny de farmacs.

5. Metabolisme dels farmacs. Processos metabdlics de fase I: oxidacions, reduccions
i hidrolisis. Processos metabolics de fase Il. Conseqliéncies del metabolisme.
Selectivitat estereoquimica dels processos metabolics. Disseny de farmacs
bioreversibles: profarmacs i farmacs d'inactivacié controlada.

Objectius del bloc
Coneixement de la base de 'accio del farmac i la seva interaccié amb el receptor.

Coneixement dels processos als quals es veu sotmés el farmac en penetrar a
I'organisme i les implicacions que tenen en el disseny posterior de noves molécules
actives.

BL.OC 2. ORIGEN, DESENVOLUPAMENT | DISSENY DE FARMACS
Continguts

6. Estrategies en la recerca de noves estructures actives. Etapes en el
desenvolupament d’'un farmac. Estratégies generals de recerca: a) estudi o observacio
fortuita dels efectes bioldgics de productes naturais o sintétics; b) cribratge (screening)
sistematic de molécules; c) disseny racional.

7. Optimitzacié de prototipus: relacions entre estructura i activitat qualitatives i
quantitatives. Modalitats del procediment de modificaci6 molecular. Bioisosterisme.
Concepte de farmacofor. Parametres o descriptors de les propietats fisicoquimiques
dels compostos organics. Equaci6 de Hansch. Disseny de farmacs assistit per
ordinador: modelitzacié molecular. Aproximacions actuals i perspectives de futur.

Objectius del bloc

Coneixement de les estratégies més comunes de disseny i optimitzacié de farmacs.



BLOC 3. FAMILIES REPRESENTATIVES DE FARMACS
Continguts

8. Farmacs que interfereixen la transmissio 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 ionics i de les bombes ioniques.

9. Farmacs que actuen sobre enzims. Inhibicié enzimatica: aplicaci6 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 p-lactamics; c)
inhibidors de la biosintesi de I'acid tetrahidrofolic; d) inhibidors de la ciclooxigenasa; d)
altres inhibidors enzimatics.

10. Farmacs relacionats amb neurohormones, hormones i missatgers
secundaris. Farmacs moduladors de la histamina. Farmacs moduladors de ies
hormones esteroides. Altres farmacs moduladors de I'acci6 hormonal. Farmacs
moduladors de I'0xid nitric. Farmacs moduladors de I'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 'RNA. Inhibidors de la sintesi de proteines.

Objectius del bloc

Coneixement de les families estructurals de farmacs més representatives.

6. ASSIGNATURES PREVIES RECOMANADES

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




7. FONTS D’INFORMACIO BASICA
LLIBRES

AVENDANO, Maria del Carmen. Introduccién a la quimica farmacéutica. Madrid:
McGraw-Hill Interamericana, 2001.

DELGADO, Antonio; MINGUILLON, Cristina; JOGLAR, Jesus. 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.

KING, Frank D. (ed.). Medicinal chemistry, principles and practice. Cambridge: The
Royal Society of Chemistry, 1994.

KROGSGAARD-LARSEN, Povl (ed.). Textbook of drug design and development. 2a ed.
Amsterdam: Harwood Academic, 1996.

PATRICK, Graham L. An introduction to medicinal chemistry. Oxford: Oxford University
Press, 2001.

The Merck index. 13a ed. Rahway: Merck and Co., 2001.

THOMAS, Gareth. Medicinal chemistry: an introduction. Chichester: John Wiley & Sons,
2000.

WERMUTH, Camille G. The practice of medicinal chemistry. London: Academic Press,
20083.

RECURSOS ELECTRONICS

Food and Drug Administration. <http://www.fda.gov >.

IUPAC. <http://www.chem.gmw.ac.uk/iupac/index.htmi#01>. Es recomana el Glossary
of medicinal chemistry [en linia]. <http://www.chem.gmul.ac.uk/iupac/medchem/>.

The Protein Data Bank. <http://www.rcsb.org/pdb/>

Virginia Commonwealth University, Dept.‘Medicinal Chemistry, i enllagos d'interés.
<http://www.phc.vcu.edu/othercoolsites.html>.

MATERIAL AUDIOVISUAL

Consulteu els dossiers electronics de I'assignatura.



8. COORDINACIO | PROFESSORAT
Coordinadora: Cristina Minguillon Liombart.

Professora: Josefina Quirante Serrano.

Llengua de la docéncia: castella.

Grup: M1.

Departament: Farmacologia i Quimica Terapeutica.

Professora: Cristina Minguillén Liombart.

Liengua de la docéncia: catala.

Grup: M2.

Departament: Farmacologia i Quimica Terapeutica,

Professors: Diego Mufioz-Torrero Lopez-Ibarra / Rodolfo Lavilla Grifols.
Llengua de la docéncia: castella.

Grup: M3.

Departament: Farmacologia i Quimica Terapéutica.

Professora: Gloria Rosell Pellisé.

Llengua de la docéncia: catala.

Grup: T1.

Departament: Farmacologia i Quimica Terapéutica.

Professores: M. Liuisa Pérez Garcia / M. Dolors Pujol Dilme.
Llengua de la docéncia: catala.

Grup: T2.

Departament: Farmacologia i Quimica Terapéutica.



