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OBJETIVOS GENERALES

La asignatura de Quimica Farmacéutica I aborda aspectos particulares
del disefio, de la sintesis y del analisis de farmacos.

CRITERIOS DE EVALUACION

La evaluacion del grado de formacién adquirido por el alumno se reali-
zard mediante dos examenes parciales eliminatorios y/o examen final, asi como
por cualquier otra prueba que los profesores estimen oportuno llevar a cabo.

Se evaluaran los créditos practicos experimentales a través del aprove-
chamiento del alumno, la calificacion de la guia de practicas y el examen de
carécter tedrico y/o prictico. Aprobar estos créditos es necesario para poder
aprobar la asignatura.

La evaluacién de los créditos practicos de seminarios se hara conjunta-
mente con el examen de los créditos teoricos.

La asistencia a las clases tedricas y précticas es obligatoria.

PROGRAMA
A) DISENO DE FARMACOS

TEMA 1.- LA INHIBICION ENZIMATICA COMO OBJETIVO EN
EL DISENO DE FARMACOS (1). Introduccion. Tipos de
inhibidores enzimaticos. Quimioterapicos que actian como inhi-
bidores enzimaticos: Inhibidores de la biosintesis y utilizacion




- C. Hansch (ed.). Comprehensive Medicinal Chemistry. Vol 1-6.
Pergamon Press, 1990.

- H.J. Roth y A. Kleemann. Pharmaceutical Chemistry. Vol 1. Drug
Synthesis. Ellis Horword, 1988.

- H.J. Roth, K. Eger, R. Troschiitz, Pharmaceutical Chemistry, Vol.2.
Drug Analysis. Ellis Horword, 1991.

- Graham L. Patrick An Introduction to Medicinal Chemistry, Oxford
University Press, 1995.

- F.D. King Medicinal Chemistry. Principles and Practice, The Royal
Society of Chemistry, 1994.

PRACTICAS

i LABORATORIO
1)  Obtencion de farmacos representativos.

l.-
2.-

3-
4.-
5.-

Obtencion de cloruro de 4-acetamidobencenosulfonilo
Obtencion de 4-acetamidobencenosulfonamida y sulfa-
nilamida

Obtencioén de fenacetina

Obtencioén de fenitoina

Obtencion de  4-fenil-3,5-bis(etoxicarbonil)-2,6-
dimetil- 1 4-dihidropiridina

2)  Separacion e identificacion de farmacos

.-
2-
3.-

4-

Separacion de farmacos solubles en éter

Separacion de farmacos solubles en agua icida
Identificacién de fArmacos por cromatografia en capa
fina y por reacciones quimicas

Separacion de sustancias por cromatografia en co-
lumna. Separacién de la mezcla de colorantes de
naranja de metilo y azul de metileno

1. SEMINARIOS DE CASOS PRACTICOS

TEMA 2.-

TEMA 3.-

TEMA 4.-

TEMAS--

TEMA 6.-

de 4cidos folinicos. Inhibidores de la biosintesis de pirimidinas
y purinas. Inhibidores de polimerasas de ADN y otras enzimas
que afectan a los acidos nucléicos. Inhibidores de proteasas del
virus HIV-1. Inhibidores de neuramidinasa. Antifungicos que
actian como inhibidores del citocromo P-450.

LA INHIBICION ENZIMATICA COMO OBJETIVO EN
EL DISENO DE FARMACOS (11). Inhibidores de enzimas
que intervienen en la biosintesis de paredes celulares: Inhibido-
res de la biosintesis del 4cido N-acetilmuramico y del UDP-N-
acetilmuramoilpentapétido. Bacitracinas y vancomicinas. Inhi-
bidores de transpeptidasa: antibiéticos p-lactamicos. Inhibidores
de B-lactamasas. Agentes que interfieren la biosintesis de otros
componentes de la pared de las bacterias Gram negativas. Inhi-
bidores de la biosintesis de la pared celular de los hongos.

LA INHIBICION ENZIMATICA COMQ OBJETIVO EN
EL DISENO DE FARMACOS (I1). Agentes farmacodinami-
cos que actuan como inhibidores enzimaticog. Inhibidores de hi-
drolasas: acetilcolinesterasa, fosfodiesterasas y proteasas (pro-
teasas de serina, metaloproteasas, proteasas de aspdrtico). Inhi-
bidores de enzimas que tienen como cofactor el fosfato de piri-
doxal. Inhibidores de aldosa reductasa. Inhibidores de la bio-
sintesis de colesterol y hormonas. Inhibidores de monoamino
oxidasa. Inhibidores de la biosintesis de eicosanoides.

DISENO DE FARMACOS QUE ALTERAN EL TRANS-
PORTE A TRAVES DE MEMBRANAS CELULARES. Los
canales i6nicos como dianas en el disefio de fArmacos. FArmacos
que actian sobre canales de sodio, calcio y patasio. Agentes que
interfieren con otros procesos de transporte activo de iones y
neurotransmisores. Agentes que actuan en el transporte pasivo
de iones: antibiéticos ionoforos y poliénicos.

DISENO DE FARMACOS QUE ACTUAN SOBRE RE-
CEPTORES DE MEMBRANA (1). Relaciones estructura-
actividad en farmacos adrenérgicos, dopaminérgicos y serotoni-
nérgicos. '

DISENO DE FARMACOS QUE ACTUAN SOBRE RE-
CEPTORES DE MEMBRANA (H). Relaciones estructura-




TEMA 7.-

TEMA 8.-

TEMA 9.-

TEMA 10.-

TEMA I11.-

actividad en farmacos colinérgicos.

DISENO DE FARMACOS QUE ACTUAN SOBRE RE-
CEPTORES DE MEMBRANA (I1). Relaciones estructura-
actividad en farmacos que actiian sobre receptores de aminodci-
dos y péptidos.

DISENO DE FARMACOS QUE ACTUAN SOBRE RE-
CEPTORES DE MEMBRANA (1V). Relaciones estructura-
actividad de farmacos que actian sobre receptores de histamina,
de purina y otros.

DISENO DE FARMACOS QUE ACTUAN SOBRE RE-
CEPTORES INTRACELULARES (1). Hormonas esteroideas.
Hormonas sexuales femeninas: relaciones estructura-actividad
€n estrogenos y gestagenos. Hormonas sexuales masculinas: re-
laciones estructura-actividad en andrégenos y anabolizantes.
Corticoesteroides: relaciones estructura-actividad en antiinfla-
matorios esterofdicos. Calciferoles y retinoides. Hormonas tiroi-
deas y sus andlogos.

DISENO DE FARMACOS QUE ACTUAN SOBRE RE-
CEPTORES INTRACELULARES (I1). Farmacos que inte-
raccionan con el ADN. Agentes alquilantes: Procesos quimicos
relacionados con al alquilacién del ADN. Principales tipos de
antitumorales alquilantes. Agentes intercalantes. Agentes que
interaccionan con los surcos del ADN. Antitumorales que inte-
raccionan con los microtibulos. Farmacos que interaccionan con
el ARN. Antibicticos inhibidores de la biosintesis protéica.

DISENO DE FARMACOS BASADO EN LA QUIMICA DE
RADICALES LIBRES. Radicales derivados de la molécula de
oxigeno y su importancia biologica. Terapia antioxidante: antio-
xidantes terminadores de procesos radicalarios en cadena. An-
tioxidantes estabilizadores de biomembranas. Agentes quelantes
como antioxidantes. Enzimas antioxidantes y farmacos relacio-
nados. Farmacos que actian a través de la formacion de radica-
les libres. Antiparasitarios derivados de nitroheterociclos. Qui-
nonas antitumorales: antraciclinas y compuestos relacionados.
Bleomicinas. Enodiinos. Radiosensibilizantes.

B) SINTESIS DE FARMACOS

TEMA 12.-

TEMA 13.-

TEMA 14.-

TEMA 15.-

TEMA 16.-

Estrategias sintéticas de farmacos alifaticos y aromdticos no
heterociclicos.

Estrategias sintéticas de farmacos alifaticos y arométicos no
heterociclicos no condensados.

Estrategias sintéticas de firmacos alifaticos y arométicos no
heterociclicos condensados.

Obtencién de farmacos por semisintesis. Sintesis de antibi6ti-
cos B-lactdmicos y otros. Sintesis de hormonas esteroideas.

Sintesis de radiofdrmacos. Aplicaciones de los radiofirmacos.
Metodologias de sintesis.

C) ANALISIS DE FARMACOS

TEMA 17.-  Andlisis de farmacos. Introduccion al analisis farmacéutico.
Analisis basado en la reactividad de grupos funcionales.

TEMA 18.- Métodos espectroscopicos en el andlisis de fArmacos.

TEMA 19.- Métodos analiticos para la determinacién de la pureza
enantiomérica.
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