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DESCRIPCION DE LA ASIGNATURA

estructura-actividad y sintesis.

La asignatura de Quimica Farmacéutica | aborda aspectos generales del disefio, nomenclatura y sintesis de
farmacos e inicia al alumno en el estudio sisteméatico de los farmacos, agrupados en funcién de sus dianas
biolégicas, haciendo especial hincapié en los siguientes aspectos: disefio, mecanismo de accion, relacion
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En las practicas de laboratorio se utilizan las principales técnicas experimentales que se emplean en un
laboratorio de Quimica Farmacéutica, estimando las normas de seguridad y los riesgos asociados a la utilizacion
de sustancias quimicas y procesos asociados al trabajo de laboratorio y a la resolucion de problemas practicos.”

OBJETIVO

El objetivo final de la asignatura de quimica farmacéutica es doble. Por un lado pretende presentar a los alumnos
los factores determinantes de la accion de los farmacos, en relacidn con su estructura quimica y sus propiedades
fisicoquimcias.

Por otro lado, introduce al alumno en el complejo proceso de disefio de nuevos farmacos, basandose en sus
interacciones con la diana terapéutica y en sus propiedades farmacocinéticas.

Los fines especficos de la asignatura son:

El objetivo final de la asignatura de Quimica Farmacéutica | es estudiar las propiedades fisicoquimicas de los
farmacos y como éstas se relacionan con su accién terapéutica. De esta manera, en esta asignatura se estudian, en
primer lugar, los aspectos farmacodinamicos de la accion de los farmacos sobre la diana terapéutica, tales como las
fuerzas intermoleculares responsables de su afinidad, su relacién con la estructura quimica de las las dianas y los
efectos que provocan sobre éstas. Posteriormente se estudian los aspectos farmacocinéticos (ADME), mucho mas
relacionados con las propiedades fisicoquimicas de las moléculas, en particular en lo relativo al paso a través de las
membranas biolégicas. De esta manera, el alumno adquiere un conocimiento global sobre cémo la estructura
quimica de los farmacos determina las caracteristicas de su accién terapéutica, en particular en lo relativo a
aspectos tan fundamentales como absorcién, distribucién, metabolismo, excrecion, accion farmacologica y toxicidad.
El estudio de la Quimica Farmacéutica se convierte en una de las piezas clave para entender el mecanismo de
accion y las relaciones estructura-actividad de los farmacos. Posteriormente este conocimiento se puede aplicar al
disefio nuevas entidades farmacol6gicamente activas, mediante la realizacion de cambios estructurales con el fin de
modular dichas propiedades. Las disciplinas cientificas relacionadas con la Quimica Farmacéutica son, por orden de
importancia: 1) Quimica Organica 2) Farmacologia 3) Bioquimica 4) Quimica Fisica

CONOCIMIENTOS PREVIOS

Debido al enfoque de la asignatura en los aspectos quimicos de la accion de los farmacos, para poder cursar con
éxito la asignatura de Quimica Farmacéutica I, es imprescindible haber superado la asignatura de Quimica
Orgénica, de manera que antes de iniciar el estudio de la Quimica Farmacéutica |, el alumno posea un nivel basico
de conocimiento en los siguientes puntos:

- Representacion de moléculas orgénicas

- Reconocimiento de los principales grupos funcionales en las moléculas organicas

- Reactividad quimica basica de las moléculas orgéanicas

- Acidez y Basicidad de las moléculas organicas

- Estereoisomeria.

CONTENIDOS

PROGRAMA TEORICO
TEMA 0.- INTRODUCCION A LA QUIMICA FARMACEUTICA.

- Farmaco, Medicamento, Droga.

- Aspectos Farmacodinamicos (Potencia, Toxicidad, indice terapéutico)

- Aspectos Farmacocinéticos (LADME).

- El proceso del descubrimiento y desarrollo de un Farmaco ("Drug Discovery")
TEMA 1.- ASPECTOS FARMACODINAMICOS DE LA ACCION DE LOS FARMACOS
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- Concepto de Diana terapéutica.
- Tipos de dianas terapéuticas
- Interacciones farmaco-diana terapéutica. Reconocimiento molecular
- Inhibidores enziméticos
- Farmacos que interaccionan con receptores
- Farmacos que interaccionan con los acidos nucleicos
- Farmacos que interaccionan con las membranas bioldgicas.
TEMA 2.- ASPECTOS FARMACOCINETICOS DE LA ACCION DE LOS FARMACOS
- Rutas de administracién
- LADME. Liberacién, Absorcidn, Distribucién, Metabolismo y Excrecion de farmacos
- Fenébmenos de transporte a través de las membranas biolégicas
- Propiedades fisicoquimicas de los farmacos y su influencia en la farmacocinética
- Solubilidad, Lipofilia, Superficie polar Unién a proteinas plasmaticas
- Distribucion. El paso a través de la Barrera Hematoencefalica y la barrera placentaria
- Absorcion por via oral. Concepto de "Drug-likeness". Reglas del 5 de Lipinski
- Solubilidad y permeabilidad. El Sistema de Clasificacion Biofarmacéutica (BCS)
TEMA 3.- METABOLISMO DE FARMACOS
- Localizacion de los procesos metabolicos
- El primer paso hepatico. Biodisponibilidad.
- Clasificacién de los farmacos segun su metabolismo
- Tipos de reacciones metabolicas Metabolismo de Fase | Metabolismo de Fase || TEMA
4.- DISENO Y OPTIMIZACION DE FARMACOS.
- Optimizacion de los aspectos Farmacodinamicos de la accién de los farmacos Objetivos Estrategias de
Farmacomodulacion
- Relaciones Estructura-Actividad Cuantitativas (QSAR)
- Optimizacion de los aspectos Farmacocinéticos de la accién de los farmacos
- Optimizacion de las propiedades fisicoquimicas Farmacos duros y Farmacos blandos.
- Bio-precursores y Pro-farmacos
PRACTICAS DE LABORATORIO
- Sintesis de una coleccién de moléculas con potencial actividad biolégica en receptores de membrana
- Estudio de Relaciones Estructura-Actividad Cuantitativas (QSAR) de los compuestos obtenidos
- Estudio de interacciones farmaco-diana mediante técnicas de realidad virtual. Disefio de nuevos farmacos.

ACTIVIDADES FORMATIVAS

Los contenidos de la asignatura se presentan a los alumnos en clases presenciales divididas en:

1.- CLASES DE TEORIA (AFP1)

En ellas se dara a conocer el contenido de la asignatura. Al comienzo de cada tema se expondran los objetivos
principales del mismo y al final, se hara un breve resumen de los contenidos mas relevantes impartidos. Para
facilitar el trabajo de seguimiento de las clases por parte del alumno, se le proporcionara el material docente
utilizado por el profesor a través del aula virtual, asi como cualquier otro material docente que el profesor estime
oportuno.

2.-CLASES DE RESOLUCION DE PROBLEMAS (AFP3)

Se plantean como complemento de las clases teéricas y pretenden llevar a cabo un entrenamiento por parte del
alumno en la resolucion de problemas relacionados con el el Temario tedrico impartido. Se suministrara al alumno,
de forma periédica, una relacién de los problemas/ejercicios para que intente resolverlos previamente a la clase.
Se propondra que el alumno resuelva en clase alguno de los problemas propuestos, favoreciendo de esta manera
la participacioén activa, la discusién sobre el procedimiento seguido y los resultados obtenidos, y consiguiendo que
el alumno se familiarice con el hecho de hablar en publico. Asimismo, se recogera periddicamente algln ejercicio
propuesto con antelacién

3.- PRACTICAS DE LABORATORIO (AFP2)

Se realizaran cuatro sesiones de practicas en laboratorios, en las cuales los alumnos, dirigidos por el profesor,
formaran un equipo de trabajo de investigacion dirigido a la sintesis quimica y purificacion de una coleccion de
compuestos con potencial actividad farmacoldgica. Una vez sintetizados los compuestos, los alumnos recibiran la
informacion bioldgica relevante sobre los compuestos obtenidos, de manera que llevaran a cabo el andlisis
posterior de las relaciones estructura-actividad cuantitativas (QSAR), utilizando técnicas computacionales
adecuadas. En base al andlisis QSAR realizado, los alumnos propondran nuevas moléculas con potencialmente
mejores propiedades bioldgicas y fisicoquimicas que las sintetizadas previamente. Adicionalmente, se llevaran a
cabo sesiones en las cuales los alumnos estudiaran las interacciones farmacodiana utilizando técnicas inmersivas
basadas en la realidad virtual. Para ello, los alumnos contaran con equipos de gafas de realidad virtual que les
permitiran interaccionar con las macromoléculas en el espacio bioldgico de forma tridimensional, de forma natural e
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inmersiva

4.-ASISTENCIA Y PARTICIPACION EN LAS ACTIVIDADES PRESENCIALES EN EL AULA (AFP3)

5.- TUTORIAS (AFP5)

Se realizaran controles diarios de asistencia. Para acogerse a la valoracién por evaluacién continua sera necesario
asistir minimo al 80% de las clases y actividades realizadas en el aula.

5.- TRABAJO AUTONOMO:

Preparacion de las clases de teoria y ejercicios propuestos (AFNP1)

Preparacion y estudio de las practicas de laboratorio (AFNP2)

Preparacion de tutorias (AFNP4)

DISTRIBUCION DE LOS TIEMPOS DE TRABAJO

ACTIVIDAD PRESENCIAL TRABAJO AUTONOMO/ACTIVIDAD NO
PRESENCIAL
66 horas 84 horas

Competencias transversales

Cultivar una actitud de inquietud intelectual y de busqueda de la verdad en todos los ambitos de la vida.

Desarrollar habitos de pensamiento riguroso.

Saber aplicar los conocimientos teéricos aprendidos a la resolucion de problemas y casos practicos relacionados
con las distintas materias.

RESULTADOS DE APRENDIZAJE

Identificar, disefiar, obtener, analizar y producir principios activos, farmacos y otro productos y materiales de
interes sanitario.

Estimar los riesgos asociados a la utilizacion de sustancias quimicas y procesos de laboratorio.

Conocer y aplicar las técnicas principales de investigacion estructural incluyendo la espectroscopia

Conocer las caracteristica fisico-quimicas de las sustancias utilizadas para la fabricacién de los medicamentos.

Conocer y comprender las caracteristicas de las reacciones en disolucion, los diferentes estados de la materia 'y
los principios de la termodinamica y su aplicacion a las ciencias farmacéuticas.

Conocer y comprender las principales caracteristicas de los elementos y sus compuestos, asi como su aplicacién
en el ambito farmacéutico.

Conocer y comprender la naturaleza y comportamiento de los grupos funcionales en moléculas organicas.

Conocer el origen, naturaleza, disefio, obtencion, andlisis y control de medicamentos y productos sanitarios.
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RESULTADOS DE APRENDIZAJE ESPECIFICOS

Aplicar el contenido tedrico incluido en los bloques teméticos

Realizar las operaciones necesarias en un laboratorio de sintesis organica y aislamiento de farmacos, y su analisis y
determinacion estructural (métodos espectroscopicos y quimicos).

Desarrollar las habilidades necesarias para el disefio de farmacos, manejo de modelos moleculares y de estructuras
de farmacos, utilizando técnicas informaticas convencionales (ordenador) y de realidad virtual inmersiva (gafas de
RV)

Aplicar las operaciones bésicas propias de un laboratorio de quimica organica como son las implicadas en la sintesis
y aislamiento de sustancias organicas sencillas, su determinacion estructural mediante técnicas espectroscépicas y
andlisis de relaciones estructura-actividad de farmacos.

Aplicar el método cientifico, y las habilidades para la sintesis, aislamiento y caracterizacion de compuestos organicos

Identificar los elementos quimicos y sus compuestos con especial atencion a los aspectos fisicoquimicos que tienen
importancia en la practica farmacéutica

Identificar los objetivos perseguidos y estrategias empleadas en el disefio de farmacos

Reconocimiento de los grupos funionales organicos presentes en los farmacos y las fuerzas intermoleculares
moleculares que dan lugar a las interacciones con las dianas

SISTEMA DE EVALUACION DEL APRENDIZAJE

El sistema de evaluacién tendra en consideracion las siguientes aportaciones:

1) SE1.-EXAMEN ESCRITO (50%)

Se evaluara el grado de comprension y asimilacion de los contenidos de las clases tedricas y de los seminarios
realizados. Para ello, se llevara a cabo un examen final que tendra un valor maximo de 10 puntos

2) SE8.-PRACTICAS DE LABORATORIO (25%)

Durante el periodo de préacticas, el alumno es responsable de la preparacién del trabajo a realizar en el laboratorio
dia siguiente. Para ello contara con material docente, consistente en la guia de practicas y en material audiovisual
grabado por el profesor en el que se detalla el procedimiento que los alumnos deberan seguir durante la practica.
Con el fin de determinar el grado de comprension de la practica, el alumno debera contestar al final de la sesion de
practicas a una serie de preguntas sobre aspectos relacionados con las practicas realizadas. Durante la realizacion
de las practicas, los experimentos, las observaciones y las conclusiones obtenidas se registraran diariamente en el
cuaderno de laboratorio, que sera entregado al profesor para su evaluacién al final del periodo de practicas. La
asistencia a todas las sesiones practicas es obligatoria y se exige puntualidad. La inasistencia o retraso
injustificados a cualquiera de las sesiones conlleva la pérdida del derecho a la evaluacién de préacticas en la
convocatoria ordinaria y, como consecuencia, un suspenso global en la asignatura. Los alumnos en esta situacion
deberan contactar inmediatamente con el profesor.

En la nota final de practicas se tendran en cuenta tanto la contribucién correspondiente al cuaderno de préacticas
(50%), como las respuestas a las preguntas previas propuestas por el profesor (50%). Para poder aprobar las
practicas, se necesita obtener un minimo de 5,0 puntos (sobre 10) tanto en las preguntas como en el cuaderno de
laboratorio

3) SE2, SE4.-REALIZACION Y PRESENTACION DE EJERCICIOS PROPUESTOS (25%)

Se calificara, fundamentalmente, la destreza del alumno en la resolucién de los problemas que plantee el profesor,
gue se realizaran en clase de forma presencial.

- NOTA MEDIA FINAL

Para poder sumar las contribuciones de los distintos apartados, es necesario obtener un minimo de 5,0 puntos,
tanto en el examen escrito como en las practicas de laboratorio. La asignatura se aprobara con una nota igual o
superior a 5 puntos teniendo en cuenta la media ponderada de todas las contribuciones anteriores. Este criterio
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sera el mismo tanto en la convocatoria ordinaria como en la extraordinaria. En caso de que el alumno no tenga la
asignatura aprobada en la convocatoria ordinaria, pero tenga una nota superior a 5.0 alguno de los apartados 1 o 2
podra mantener dicha nota del para la convocatoria extraordinaria

SISTEMA DE EVALUACION ALTERNATIVO PARA ALUMNOS DE SEGUNDA MATRICULA Y SUCESIVAS

Este sistema esta destinado a alumnos repetidores que no se acojan al sistema ordinario de evaluacién por no
poder asistir a las clases de forma presencial. Los alumnos en 2° o sucesivas matriculas deben contactar con el
profesor a lo largo de los 5 primeros dias del curso para solicitar acogerse a este sistema e informarse de los
criterios de evaluacion especificos de su caso. En este sistema alternativo se mantendran las mismas
contribuciones y criterios de evaluacién indicados anteriormente.

1) SE1.-EXAMEN ESCRITO (50%)

2) SE8.-PRACTICAS DE LABORATORIO (25%)

3) SE2, SE4.-REALIZACION Y PRESENTACION DE EJERCICIOS PROPUESTOS (25%)

NOTAS:

* En caso de que el alumno en la convocatoria ordinaria no tenga la asignatura aprobada pero tenga una nota
superior a 5.0 en los apartados 1 o 2 podra mantener la nota del correspondiente apartado para la convocatoria
extraordinaria

* Las conductas de plagio, el uso de medios ilegitimos en las pruebas de evaluacion, y los comportamientos no
apropiados dentro del laboratorio serdn sancionados conforme a los establecido en la Normativa de Evaluacién y la
Normativa de Convivencia de la universidad.

BIBLIOGRAFIA Y OTROS RECURSOS

Basica

Patrick, G.L. An Introduction to Medicinal chemistry 6th

Rostron Ch. Drug design and development

Silverman, R.B. The Organic Chemistry of Drug Design and Drug Action

Profesor Dr. José Maria Bueno Calderén Material Audiovisual proporcionado 24-25
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