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OBJECTIU

L'objectiu del curs de Bioquimica Farmacoldgica és que 1'alumne
adquireixi coneixement de:

- els principis generals d'accié dels farmacs

- les estructures de les dianes moleculars dels farmacs

- els mecanismes d'accié dels farmacs a nivell molecular

RECOMANACIONS

Es considera necessari haver realitzat el curs d'Enzimologia i
recomanable el de Regulacié Metabdlica. El1 coneixement de
l'anglés també és necessari ja que la major part de 1la
bibliografia especifica dels temes esta en aquesta llengua.

ORGANITZACIS DEL CURS

El curs de Bioquimica Farmacoldgica es composa de classes
tedriques, seminaris i classes practiques. Aquestes dues darreres
activitats sén obligatdries.

Els seminaris consisteixen en presentacions orals d'articles
cientifics directament relacionats amb els continguts tedrics de
l'assignatura. Tots els alumnes han de participar en les
presentacions.

Les practiques cbnsisteixen en sessions d'elaboracié de resultats
experimentals reals mitjant¢ant 1'is de programes estadistics i
d'ajust de funcions

AVALUACIO

L'avaluacié es realitza en base a un examen escrit de 9 preguntes

curtes (conceptuals, problemes, etc.) sobre tota la matéria
impartida (teoria i practiques) que n'aporta el 90% a la nota.
El 10% restant s'obté de 1'avaluacié dels seminaris (assisténcia,
preparacié, exposicié i participacié en la discussié).



PROGRAMA DE TEORIA

1.- Principis generals de 1’accié dels farmacs

1.1.- Antecedents, ambit i objectius de la Bioquimica
Farmacologica

1.2.- Bases moleculars de 1’especificitat dels
farmacs

- Llocs d’accié dels farmacs
- Definicié i classificacié dels receptors

- Especificitat bioldgica i especificitat quimica
dels farmacs

1.3.- Relacions estructura-activitat i desenvolupament de
nous farmacs

- Correlaci6é de parametres fisico-quimics amb
1’activitat. Estereoselectivitat dels farmacs

- Analisi de la conformacié activa dels farmacs

2.- Aspectes quantitatius de la interaccié farmac-receptor
2.1.- Resposta a agonistes
- Relacions concentracié-efecte
- Teoria ocupacional. Relacié entre ECg i Kp
2.2.- Antagonisme farmacoldgic

- Antagonisme no degut a la interaccié amb
receptors



- Antagonisme competitiu. Mesura de 1’afinitat pels.
antagonistes

- Antagonisme no competitiu i irreversible

2.3.~- Mesura directa de 1’ocupacié del receptor.
Técniques de fixacié de radiolligands

- Cindtica de la fixacié de radiolligands

- Expefiments de saturacié. Mesura de Kp i de la
concentracié de receptors

- Experiments de competicié. Mesura de 1’afinitat
per diferents 1ligands

- Aplicacions
2.4.- Energética de la interaccié farmac-receptor

- Mesura dels parametres termodinamics.
Representacié de Van’t Hoff

-_Perfil cindtic i energia d’activacié

2.5.- Desenvolupament i limitacions de la teoria
ocupacional

- Agonistes parcials i concepte d’eficacia

- Reserva de receptofs. Quantificacié. Mesura de
1’afinitat pels agonistes

2.8.- Models de la interaccié farmac-receptor
- Model operacional
- Model cindtic

- Interaccié amb proteines multimériques i amb
diferents estats conformacionals del receptor



3.- Families de receptors: estructura i mecanismes de
transmissié de senyals.
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3.5.‘

Caracteristiques generals de les principals families
de receptors. Desensibilitzacié de receptors.

Receptors d’hormones esteroidees i tiroidees.
Estructura dels receptors i interaccié amb el DNA.

Receptors amb activitat enzimatica.

- Receptors-tirosina quinasa: subfamilies i

molécules senyalitzants.

- Receptors-guanilat ciclasa.

Receptors-canal i canals idnics depenents de
voltatge. Estructura i 1locs d’accié farmacoldgica.

- Receptors nicotfnic de 1’acetil colina, de GABA

tipus A i de 1a glicina.

- Receptors d’aminocacids excitatoris.
- Canals depenents de voltatge: Na*, Ca?* i K*.

Receptors acoplats a proteines G: sistema de
1’adenilat ciclasa.

Models per a 1’activacié de 1’adenilat ciclasa
per proteines G. Evidéncies experimentals

Estructura i propietats de les famflies i
subunitats de les proteines G

Caracteristiques generals de 1’estructura de
receptors acoplats a proteines G

Estructura i propietats de les adenilat
ciclases

Fases i mecanisme de la desensibilitzacié dels
receptors B-adrenéargics



4.- Accid

Receptors acoplats a proteines G: sistema de la
fosfolipasa C de fosfoinositids

- Metabolisme dels fosfoinosftids i inositols
fosfat

- Tipus i mecanisme d’activacié de les
fosfolipases C

- Receptors d’inositol(1,4,5)trifosfat i inositol
(1,3,4,5)tetrafosfat. Senyals de Ca?

- Paper d’altres fosfolipases (D, A,;) en la
generacié de diacilglicerol i activacié de la
proteina quinasa C

- Generacid d’altres missatgers d’origen lipidic

L’dxid nitric com a missatger intra- i
intercel.lular

Propietats i principals accions de 1’dxid nitric

Oxid nitric sintases: caracteristiques i
reaccié

Activacié de la guanilat ciclasa soluble

Altres dianes moleculars de 1’0xid nitric
dels farmacs sobre sistemes de transport

Sistemes de transport: generalitats, tipus i
interés terapéutic’

Sistemes de transport especific dels
neurotransmissors

- caracteristiques moleculars i estructurals

- Alteracié de la seva funcionalitat per farmacs:
els antidepresius triciclics i les drogues d’abus



5.- Accié dels farmacs mediats per enzims
5.1.- Mecanismes d’accié
- Inhibicidé selectiva d’una via metabdlica
- Inhibicié diferencial interespecies
- Inhibicié de cél.lules especialitzades

5.2.- Cinética de la interaccié farmac-enzim

6.— Metabolisme dels farmacs
6.1.- Introduccié al metabolisme dels farmacs

- Fases del metabolisme dels fArmacs. Activacid de
profarmacs

- Interrelacié entre el metabolisme enddgen i el
metabolisme dels farmacs

6.2.- Sistemes enzimatics implicats en el metabolisme de
farmacs

- Enzims implicats en la Fase I: oxidases de funcid
mixta depenents del citocromo P, i altres

oxidases

- Enzims implicats en la Fase II: conjugacions
catalitzades per transferases

6.3.- Induccié i inhibicié del metabolisme dels farmacs
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