introduccion

Farmacia y Quimica Terapéutica

® Ciencia aplicada

FARMACIA
@ Ciencia del MEDICAMENTO en sus

vertientes de: descubrimiento
preparacion
manejo

evaluacion
control

dispensacion

empleo

vigilancia

FARMACO = principio activo del MEDICAMENTO
= compuesto quimicamente puro, de estructura
bien definida, con utilidad terapéutica o de
diagndstico




QUIMICA TERAPEUTICA: OBJETIVO = estudio quimico de
los farmacos
FIN ULTIMO = proporcionar los

conocimientos necesarios para la
CREACION DE NUEVOS FARMA COS

LA QUIMICA TERAPEUTICA SE RELA CIONA CON:

QUIMICA ORGANICA = la mayoria de los fairmacos son productos organicos
BIOQUIMICA = entronque biolégico

FARMACOGNOSIA =las DROGAS son materia prima natural que contiene
uno o varios principios activos

FARMACOLOGIA = evaluacién de nuevos compuestos activos

FARMACOLOGIA MOLECULAR = evalua los efectos biolégicos a nivel
molecular

MICROBIOLGIA = relacién entre firmacos y microorganismos

TOXICOLOGIA = transformaciones metabélicas de los farmacos




La consecucion de los objetivos propuestos en Quimica
Terapéutica requiere tres etapas clave:

a) El descubrimiento identificacién de nuevos principios
activos, generalmente llamados cabezas de serie

I. La optimizacién modificacion quimica del compuesto cabeza de

serie.

) El desarrollo optimizacién de los procesos que permitan la
obtencidn del farmaco en grandes cantidades

optimizaciéon de sus propiedades farmacocinéticas o galénicas, de
forma que resulten mds adecuadas para su uso terapéutico.



Alcance de la Quimica Terapéutica

En sus origenes, la Quimica Terapéutica se centré fundamentalmente
en las modificaciones quimicas simples de moléculas de origen natural

Las tendencias actuales en DISENO DE NUEVOS FARMACOS
estan orientadas hacia el estudio de las interacciones de los farmacos con
sus estructuras diana a nivel molecular.

Ello ha sido debido, fundamentalmente, a la mayor sofisticacion
estructural de los compuestos cabeza de serie, que puede atribuirse, al
menos en parte:

Al desarrollo experimentado por la Quimica Organica durante las
ultimas décadas.

nuevos métodos sintéticos estereoselectivos
procesos sintéticos automatizados

métodos cromatograficos de elevada resolucion
y métodos de andlisis estructural

Por otra parte, el desarrollo de la Biologia Molecular y de la
Ingenieria Genética ha permitido el estudio detallado de

moléculas diana en la accién de los farmacos
enzimas  receptores de membrana acidos nucleicos.

En muchos casos se han llegado a determinacion tridimensional
del centro activo

Por esta razén, en la actualidad, una parte del disefio de nuevos
farmacos se basa en los resultados de modelizacion tridimensional
derivados del estudio de la interaccidén farmaco-receptor.




OPTIMIZACION DE LOS FARMACOS CONOCIDOS, es necesario
tener en cuenta los aspectos fundamentales relacionados con la

forma farmacéutica empleada en su administracion

curso que éste pueda seguir en su paso por el organismo

FASES EN LA ACCION DE UN MEDICAMENTO
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UN EJEMPLO ILUSTRATIVO

E\ICOOH
= 0-C—CH;

acido acetilsalicilico

Recursos galénicos para mejorar la biodisponibilidad
Para las formas de absorcion oral se requeriré la

micronizacion de su forma cristalina hasta un polvo ultrafino de
elevada velocidad de disolucién

o bien una combinacion galénica con antidcidos o sustancias
tampon, a fin de formar localmente salicilatos solubles.

Si se administra por via no oral, se requiere la combinacién del dcido
acetilsalicilico con un compuesto débilmente basico y soluble, como el
aminodcido lisina

. En todos los casos, se incluye el principio activo en una forma
galénica apta para su administracion (medicamento), cuyas caracteristicas
galénicas determinan

la concentracion plasmética,
el tiempo requerido para alcanzarla y,

por tanto, su eficacia terapéutica.



Recursos quimicos para mejorar la biodisponibilidad
COOH
0—C—CH;

acido acetilsalicilico

cambio del resto acilo en el dcido acetilsalicilico
incorporacion de sustituyentes en el anillo aromatico

pueden modificar considerablemente sus propiedades fisico-quimicas
alterando la velocidad de disolucién
velocidad de paso a través de las membranas lipidicas
o velocidad de eliminacion.

Conclusion: un cambio quimico en la molécula de un farmaco afecta
simultdnemente a todas las fases de su accion.



1.3. Nomenclatura de los farmacos

Necesidad de establecer criterios de caricter general que permitan la
identificacion de los farmacos de una manera racional.

Dada la naturaleza quimica de los mismos, su nomenclatura
sistematica se basa en las mismas reglas que las de cualquier otro
compuesto quimico, las reglas de la TUPAC.

Los nombres resultantes de la aplicacion de tales reglas pueden resultar extremadamente largos,
dificiles de memorizar, practicamente desprovistos de sentido para los no especialistas en la materia y,
desde un punto de vista terapéutico, carentes de informacién acerca de la utilidad del compuesto asi

nombrado.
1.3.1. La Denominacién Comun Internacional (DCI)

Con objeto de paliar algunos de los inconvenientes anteriores, suelen
emplearse los denominados

nombres genéricos o Denominaciones Comunes Internacionales (DCI)
En lineas generales, las DCI
no deben ser excesivamente largas
deben resultar faciles de pronunciar y de deletrear
han de mostrar su relacién con otras sustancias con el mismo
tipo de actividad farmacoldgica (grupo farmacoterapéutico)
no han de dar lugar a connotaciones anatémicas, fisiolégicas o
patoldgicas (por ejemplo, un nombre que empiece por cdncer)

1.3.2. Marcas registradas

Los medicamentos, al igual que los restantes productos de consumo,
se presentan en forma de marca registrada durante el periodo de explotacion
de la patente por parte de una determinada empresa farmacéutica.

Especialidades farmacéuticas que contienen paracetamol (DCI)
(fuente: Catalogo de Especialidades Farmacéuticas, Consejo General de Colegios Oficiales de
Farmacéuticos, 1999):

Actron®, Analter®, Antidol®, Apiretal®, Dafalgan®, Dolgesic®, Dolostop®,
Duorol®, Efferalgan®, Febrectal®, Gelocatil®, Melabon Infantil®, Nofedol®,
Panadol®, Pediapirin®: Pirinasol® Sinmol® Stopain® Temperal® Termalgin®



Tabla 1. Particulas indicativas del grupo farmacoldgico

Particula Grupo farmacoldgico

-actida Polipéptidos sintéticos de accién semejante a la corticotrofina
-acetamol Analgésicos relacionados con el paracetamol

andr Esteroides andrégenos

-arol Anticoagulantes del grupo del dicumarol

-azepam Farmacos del grupo del diazepam

bol Esteroides anabolizantes

-buzona Analgésicos antiinflamatorios del grupo de la fenilbutazona
-caina Anestésicos locales

cef- Antibiéticos derivados del acido cefalosporanico

-cilina Antibiéticos derivados del acido penicilanico

cort Corticosteroides, excepto los del grupo de la prednisolona
-ciclina Antibiéticos del grupo de la tetraciclina

-dipina Bloqueadores de los canales del calcio derivados de la nifedipina
estr Farmacos estrogénicos

-fibrato Farmacos del grupo del clofibrato

-formina Hipoglucemiantes del grupo de la fenformina

gest Esteroides progestagenos

gli- Sulfonamidas hipoglucemiantes

-io Compuestos de amonio cuaternario

-metacina Farmacos antiinflamatorios del grupo de la indometacina
-micina Antibiéticos producidos por Streptomyces

-nidazol Antiprotozoarios del grupo del metronidazol

-olol Bloqueadores adrenérgicos beta, del grupo del propranolol
-6nido Esteroides para uso topico que contienen un grupo aceténido
-pramina Farmacos del grupo de la imipramina

-pril(ato) Inhibidores del enzima convertidor de angiotensina (ECA)
-profeno Antiinflamatorios del grupo del ibuprofeno

prost Prostaglandinas

-relina Péptidos estimulantes de la liberacién de hormonas hipofisarias
sulfa- Sulfonamidas antibacterianas

-terol Broncodilatadores derivados de la feniletilamina

-tiazida Diuréticos del grupo de la clorotiazida

-trexato Antagonistas del acido félico

-verina Espasmoliticos relacionados con la papaverina




