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INTRODUCCION

La salud es un patrimonio de la sociedad que debe preservarse, ya que representa la posibilidad de que la poblacion
contribuya en mejores condiciones fisicas al bienestar personal, familiar y de la sociedad en general. Cuando la salud de
las personas se ve afectada por alguna enfermedad se recurre a diferentes métodos para tratar de recuperarla.

De los farmacos que existen en el mercado para tratar diversos tipos de padecimientos, mas del 70% contienen en sus
estructuras anillos heterociclicos que estan constituidos por atomos de carbono y uno o mas atomos de nitrégeno,
oxigeno o azufre, en ciclos de cinco miembros como el pirrol, el furano y el tiofeno; de seis miembros como las piridinas y
las quinolinas; de cinco miembros con dos heterodtomos como los imidazoles, tiazoles y oxazoles; de seis miembros con
dos o0 mas nitrégenos y sus derivados fusionados por ejemplo las diazinas y triazinas, y otros sistemas de importancia
biolégica como las penicilinas que poseen anillos de cuatro miembros y las diazepinas o benzodiazepinas con anillos
mayores de seis miembros. Para obtener estos compuestos existen dos rutas: la sintesis organica, o a partir de fuentes
naturales, tales como las plantas y los animales.

En la busqueda de nuevos compuestos con actividad biolégica se ha regresado al estudio de las plantas medicinales
utilizadas en la medicina tradicional, que actualmente ocupa un lugar importante en el desarrollo y descubrimiento de
nuevas moléculas biologicamente activas. Se estima que el mercado mundial de estos productos es de 50 mil millones de
dolares anuales y es de sumo interés para nuestro pais fomentar este sector, por las expectativas econémicas que
representa.




El conocimiento de la estructura de los farmacos y su reactividad ya sea de origen natural o sintético, permite establecer y
comprender los criterios analiticos para su identificacion y cuantificacion, asi como predecir la interaccion que podrian
tener con los sistemas biolégicos. Para conocer la estructura de los farmacos es importante introducir al estudiante de
Q.F.B. al estudio de las técnicas analiticas modernas, como es el caso de la resonancia magnética nuclear que junto con
las otras técnicas espectroscopicas permite elucidar estructuras de compuestos desconocidos.

Durante el desarrollo de las investigaciones en el laboratorio, se trabaja con sustancias quimicas y por lo tanto se
generan sustancias de desecho que son eliminadas al medio ambiente de una forma irracional, las cuales ocasionan
dafos a la salud y alteran el equilibrio ecolégico, por lo cual es necesario crear conciencia y capacitar al estudiante en la
practica del tratamiento adecuado de los residuos, producto de las reacciones quimicas para disminuir el impacto de
estas sustancias a los ecosistemas.

El uso inadecuado de las sustancias obtenidas por sintesis o extraccion de fuentes naturales ocasiona graves dafios a la
salud de la poblacion, por lo que es importante que el Q.F.B. maneje las sustancias bajo un codigo de ética para la
proteccion de la humanidad.

OBJETO DE TRANSFORMACION: Sintesis y/o aislamiento de compuestos heterociclicos y productos naturales de
interés farmaceéutico.

PROBLEMA EJE: Comprension de los fundamentos de la quimica heterociclica y la quimica de los productos naturales
para la obtencion de compuestos organicos de origen sintético y natural de interés farmacéutico.

OBJETIVO DE LA UEA: Sintetizar y aislar compuestos heterociclicos y productos naturales de interés farmacéutico y
aplicar la resonancia magnética nuclear para su identificacién y caracterizacion.

OBJETIVOS ESPECIFICOS:
+ Identificar y asignar nombres a los sistemas heterociclicos.
» Explicar la reactividad quimica de los compuestos heterociclicos de interés farmacéutico mas comunes.

» Describir las sintesis mas representativas de compuestos de interés farmacéutico que contienen al menos un
nucleo heterociclico en su estructura.



Elucidar la estructura de compuestos organicos con base en la resonancia magnética nuclear de proton y carbono.

Conocer y aplicar los métodos de extraccion, separacion e identificacion de metabolitos secundarios con interés
farmacoldgico.

Aplicar el conocimiento adquirido en el tratamiento de los desechos generados en los modelos experimentales.

Aplicar con ética los conocimientos adquiridos en el ejercicio de la profesion.

ATRIBUTOS DEL PERFIL DE EGRESO QUE SE ALCANZARAN AL FINAL DE LA UEA

Profesional caracterizado por un comportamiento ético y responsable en el ejercicio de la profesién farmacéutica.
Con actitud critica ante los determinantes de tipo econdmico, politico y social de los problemas de salud en
México.

Con capacidad de adoptar una perspectiva sustentable en la planeacion de la produccion de medicamentos y otros
insumos para la salud.

Con una solida formacién béasica que le permitira acceder y desenvolverse exitosamente en el campo profesional,
en los estudios de posgrado y la investigacion.

Manejar y eliminar los desechos de los procesos de produccion de la industria quimica farmacéutica (IQF) con
apego a las normas de seguridad, tratando de reducir al minimo los riesgos personales y ecolégicos.

Buscar, manejar e integrar la informacion y utilizar de manera apropiada los lenguajes formales propios de su
campo de accion.

Participar en el desarrollo, control fisico, quimico, biolégico y microbioldgico y en los procesos de produccién y
evaluacion de medicamentos de origen natural o sintético, productos bioldgicos y reactivos de diagnostico.

ESTRUCTURA DE LA UEA:
Unidad I. Conceptos fundamentales de Resonancia Magnética Nuclear (RMN) y su interpretacion.

Objetivo: Elucidar la estructura de compuestos organicos con base en el andlisis de los espectros de protén y carbono de
resonancia magnética nuclear.



Unidad Il. Sistemas heterociclicos aromaticos de interés farmacéutico.

Obijetivo: Explicar la reactividad quimica de los compuestos heterociclicos mas comunes y describir las sintesis mas
representativas de compuestos de interés farmacéutico que contienen al menos un nucleo heterociclico en su estructura.

Unidad Ill. Productos naturales de interés farmacéutico.

Objetivo: Conocer e identificar las principales familias de metabolitos secundarios presentes en plantas medicinales.

UBICACION DE LA UEA EN EL PLAN DE ESTUDIOS

La UEA “Obtenciéon de compuestos organicos de interés farmacéutico” es la quinta UEA del nuevo plan de estudios de la
carrera de Q.F.B. Los antecedentes son las UEA de tronco interdivisional y divisional y Sintesis y reactividad de los
compuestos organicos, asi como las UEA de estadistica, matematicas y quimica. Es la segunda del tronco de carrera, en
ella se adquieren los conocimientos sobre sintesis y reactividad de las estructuras heterociclicas; los métodos de
extraccion y caracterizacion de los productos naturales apoyados en el analisis espectroscopico, por medio de aplicacion
de los conocimientos de espectroscopia de infrarrojo y resonancia magnética nuclear. Los antecedentes tedrico-practicos
adquiridos durante esta UEA son la base para poder abordar las UEA posteriores de la licenciatura.

MODELOS EXPERIMENTALES

En forma paralela a la discusion de la teoria se realizardn seis modelos experimentales que le permitan al alumno
familiarizarse con el equipo, los reactivos y la metodologia experimental utilizada en un laboratorio quimico.

« Sintesis de un heterociclo de cinco miembros con uno o dos heteroatomos con actividad bioldgica.
» Sintesis de un heterociclo de seis miembros con uno o dos heteroatomos con actividad biol6gica.
« Sintesis de un heterociclo benzofusionado con uno o dos heterodtomos con actividad biolégica.

« Extracciéon de compuestos de productos naturales.

» Purificacion y caracterizacion de un metabolito secundario de origen vegetal.

» Estudio fitoquimico de un extracto de origen vegetal.



PRINCIPALES LINEAS DE INVESTIGACION

Para el desarrollo de la investigacion de la UEA “Obtencion de compuestos organicos de interés farmacéutico” se
proponen dos lineas de investigacion que le permitan al alumno aplicar sus conocimientos tedrico-practicos en el trabajo

experimental:

» Sintesis de farmacos que contengan un sistema heterociclico en su estructura.
» Extraccion y purificacion de un metabolito secundario de interés biologico.

CRONOGRAMA DE ACTIVIDADES

Semana 1 2 3 4 5| 6 7 8 9 10 11
Teoria Unidad | Unidad Il
Unidad Il Unidad IlI
L Revision bibliogréafica del Trabajo de Investigacion
Investigacion . S
tema de investigacion

Modelos experimentales

Modelos
I-VI

experimentales
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Unidad I. Conceptos fundamentales de Resonancia Magnética Nuclear (RMN) y su interpretacion.
Objetivo General de la Unidad: Elucidar la estructura de compuestos organicos con base en el analisis de los espectros

de resonancia magnética nuclear de *Hy ** C.

Actividades durante el modulo: Que el alumno realice una revision bibliografica previa del tema a discutir; discusion grupal

bajo la coordinacion del docente del tema a discutir, resolucion de problemas en clase.

e Equivalencia quimica y magnética de los nucleos.

Contenido y objetivos Sesiones |Bibliografia
1. Introduccion a la Resonancia Magnética Nuclear
1.1 Principios bésicos: propiedades magnéticas de los nucleos, fendmeno de resonancia
Obieti 1 3, 6, 10, 12,
etivo:
J 14, 26
o Explicar las propiedades magnéticas de los nucleos y relacionarlas con el fenédmeno de
resonancia.
1.1.2 Instrumentacion. Espectrometros con transformadas de Fourier
Objetivo:
o Conocer las bases de los espectrometros con transformadas de Fourier.
1.1.3 Preparacion de muestras para su andlisis
o Disolventes deuterados.
o Métodos para la preparacién de muestras.
Objetivos:
o Explicar por qué se deben usar disolventes deuterados, cuales son y cuéles son sus
caracteristicas.
o Reconocer la importancia de la preparacion de las muestras para su analisis y que
caracteristicas deben tener las muestras.
1.1.4 Métodos para la disposicién de los residuos generados
o Objetivo: Explicar los métodos usados para la disposicion de los residuos generados durante
el andlisis de las muestras.
1.2 Teoria de resonanciade 'H 1 3, 6, 10, 12,
14, 26
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Contenido y objetivos Sesiones Bibliografia

e Efecto de la estructura en el desplazamiento quimico.

e Interaccion spin-spin (Multiplicidad de las sefiales, constantes de acoplamiento).
¢ Integracion.

Objetivos:

o Reconocer la influencia de la estructura en el desplazamiento quimico y en las constantes de
acoplamiento.

o ldentificar las interacciones entre los nlcleos de una molécula.

o Predecir el nimero de protones presentes en un compuesto organico mediante el uso de
resonancia magnética nuclear (RMN).

1.3 Resonancia de ®C 1 3, 6, 10, 12,
e Introduccién a la RMN de*®C. 14, 26
Objetivo:

o Explicar la influencia de la estructura en el desplazamiento quimico y las interacciones entre
los nucleos de una molécula.

1.4 Interpretacion de espectros de hidrégeno y carbono 3 22
Objetivo:
o Predecir la estructura de un compuesto organico a través del andlisis de sus espectros de *H y *C.

Unidad Il. Sistemas heterociclicos aromaticos de interés farmacéutico.

Objetivo General de la Unidad: Explicar la reactividad quimica y proponer estrategias de sintesis de los compuestos
heterociclicos mas comunes con potencial actividad biolégica.

Actividades durante el médulo: Que el alumno realice una revision bibliografica previa del tema a discutir; discusion grupal
bajo la coordinacion del docente del tema a discutir: resolucion de ejercicios; ejercicios de tarea y su resolucion en clase.
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1.1 Estructuray clasificacién de heterociclos de interés farmacéutico y biolégico

Objetivos
o ldentificar y clasificar sistemas heterociclicos presentes en moléculas de interés
farmacéutico.
o Explicar la relevancia biolégica de los compuestos heterociclicos.
1.2 Nomenclatura de compuestos heterociclicos.

Objetivos

o Sefalar las caracteristicas de los grupos funcionales.
o ldentificar los grupos funcionales presentes en un compuesto organico.
Identificar los puntos mas relevantes en los que se basa la nomenclatura IUPAC para

nombrar compuestos heterociclicos.
o Asignar el nombre de compuestos heterociclicos siguiendo las reglas de IUPAC.

@)

1.3. Antecedentes
1.3.1 Acidez y basicidad

Objetivos

o Explicar los conceptos de acido y base de acuerdo con Bronsted-Lowry y Lewis.
o Demostrar la relacion entre la estructura quimica de una molécula con su acidez o basicidad.
o Predecir el comportamiento como acido o base de los compuestos presentes en una

reaccion acido-base.
1.3.2 Nucledfilo y electréfilo

Objetivos:

o Explicar los conceptos de nucledfilo y electrofilo.
Demostrar la relacion entre la estructura quimica de una molécula con nucleofilia y electrofilia.

Contenido y objetivos Sesiones | Bibliografia
1. Introduccidn ala Quimica Heterociclica 6 5 7. 15 21,
24

O

o Predecir el comportamiento como nucledfilo o electréfilo de los compuestos presentes en
una reaccion se sustitucion nucleofilica.

o Diferenciar entre una reaccion de sustitucion nucleofilica de primer orden y una de segundo orden.
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Contenido y objetivos

Sesiones

Bibliografia

1.3.3 Aromaticidad
Objetivos

o Describir las caracteristicas de un compuesto aromatico.

o Explicar el concepto de hibridacion, proponer estructuras de resonancia de compuestos con
enlaces multiples y compuestos conjugados.

o Describir las caracteristicas de un compuesto aromatico.

Explicar en que se basa la sustitucion electrofilica aromatica (SEA).

o Analizar el mecanismo de SEA para predecir la reactividad de un compuesto aromatico
sustituido, asi como la orientaciéon de la SEA con base en las estructuras de resonancia.

o Identificar sistemas aromaticos heterociclicos.

o

1.3.4 Tautomeria
Objetivos

e Explicar el concepto de tautomeria.
¢ Identificar los distintos grupos funcionales que presentan tautomeria: ceto-enol, ceto-fenol,
nitroso-oxima, imina-enamina, tautomeria en heterociclicos.

1.3.5 Reacciones mas utilizadas en la sintesis de heterociclicos aromaticos

e Reacciones de adicion nucleofilica a carbonilos.
e Reaccion del C alfa al carbonilo.
¢ Reacciones de adicién conjugada a carbonilo: reaccién de Michael, condensacion alddlica,

condensacion de Claisen.
e Descarboxilacién de alfa-cetoésteres.
Objetivo:

o ldentificar las reacciones mas frecuentes para la sintesis de anillos heterociclicos y
analizar sus mecanismos de reaccion.

2. Estrategias para la sintesis heterociclicos arométicos de cinco y seis miembros con un
heteroatomo via analisis retrosintético

2.1 Heterociclicos aromaticos de cinco y seis miembros con un heteroatomo

2.1.1 Desconexién de enlaces C-heteroatomo

5, 7, 15, 21,
24
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Contenido y objetivos

Sesiones

Bibliografia

Precursores: compuestos dicarbonilicos (1,4 o 1,5 o sus equivalentes sintéticos y la fuente del
heteroatomo.
Objetivo:

o Aplicar el analisis retrosintético para sintetizar heterociclicos aromaticos de cinco y seis
miembros con un heteroatomo.

2.1.2 Desconexion de enlaces C-heterodtomo y C—C

e Anillos de 5 miembros: desconexiébn de enlace C5-heteroatomo y C3-C4. Primer
precursor: cetona, enol, enolato, enamina, 1,2-dicarbonilo o sus correspondientes
equivalentes sintéticos.

Segundo precursor: a-halocarbonilico, a-aminocarbonilo.
¢ Anillos de 6 miembros: desconexion de enlace C2-N y C4-C5.
Precursores: 1,3-dicarbonilos, carbonilo a,B-insaturado o equivalentes sintéticos y enamina.

Objetivo:

o Aplicar el andlisis retrosintético para sintetizar heterociclicos aroméaticos de cinco y seis
miembros con un heteroatomo.

2.2 Heterociclicos arométicos de cinco miembros con dos heteroatomos. 1,3-Azoles
2.2.1 Desconexion C5-heterodtomo-C2
Precursores: a-acilaminocarbonilo y una fuente de heteroatomo.
Objetivo:

o Aplicar el analisis retrosintético para sintetizar heterociclicos arométicos de cinco
miembros con dos heterodtomos. 1,3-Azoles.

2.2.2 Desconexién C5-heteroatomo y N-C4
Precursores: a -halocarbonilo y amida o tioamida.

Objetivo:

o Aplicar el analisis retrosintético para sintetizar heterociclicos arométicos de cinco
miembros con dos heterodtomos. 1,2-Azoles.

3.2.3 Desconexién C-5-heteroatomo-N-C3

15



Contenido y objetivos Sesiones | Bibliografia
Precursores: 1,3-dicarbonilos o sus equivalentes sintéticos e hidrazinas, hidroxilamina.

3. Piridina, quinolina e isoquinolina 4 5 7. 15, 21,

3.1 Reactividad 24

e Basicidad.

e  Sustitucion electrofilica.

e  Sustitucion nucleofilica.

e C-Metalacion.
Objetivos

o Justificar la basicidad de las piridinas, quinolinas e isoquinolinas con base en su estructura
electrénica.

o Explicar la reactividad de las piridinas, quinolinas e isoquinolinas frente a las reacciones de
sustitucién electrofilica aromatica.

o Predecir la estructura de los productos que se obtienen a partir de las piridinas, quinolinas
e isoquinolinas ante la sustitucion nucleofilica.

o Explicar la metalacién del anillo en piridinas, quinolinas e isoquinolinas y su utilidad
sintética.

3.2 Formacion de N-6xidos
Objetivo:
o Revisar la formacion de N-6xidos en las piridinas, quinolinas e isoquinolinas.
3.2.1 Reactividad de los N-6xidos
Objetivo:

o Explicar las diferencias de la sustitucién electrofilica, sustitucion nucleofilica y C-metalacion
entre las piridinas, quinolinas e isoquinolinas y sus N-6xidos.

3.3 Sintesis representativas de piridinas.

Sintesis a partir de compuestos 1,5-dicarbonilicos.
Sintesis de Hantzsch.
Sintesis de Guareschi.
Sintesis a partir de compuestos 1,3-dicarbonilicos.

16



Contenido y objetivos

Sesiones

Bibliografia

Objetivo:
o Analizar las estrategias de sintesis de piridinas.

3.3.1 Ejemplos de sintesis y actividad biolégica de farmacos que contengan piridina en su
estructura

eNifedipina, amlodipina, etionamida.
Objetivo:
o Analizar ejemplos de sintesis de farmacos que contengan piridina.
3.4 Sintesis representativas de quinolinas

e Sintesis de Combes.
e Sintesis de Skraup.
e Sintesis de Friedlander.

Objetivo:
o Analizar las estrategias de sintesis de quinolinas.

3.4.1 Ejemplos de sintesis y actividad biol6gica de farmacos que contengan quinolina en su
estructura

¢ Cloroquina, mefloquina, primaquina, lodoquinol, Cincocaina a partir de Isatina.
Objetivo:
o Analizar ejemplos de sintesis de farmacos que contengan quinolina.
3.5 Sintesis representativa de Isoquinolinas

e Sintesis de Bischler- Napieralski.
e Sintesis de Pictet-Spengler.
e Sintesis de Pomeranz- Fritsch.

Objetivo:
o Analizar las estrategias de sintesis de isoquinolinas.

3.5.1 Ejemplos de sintesis y actividad biolégica de farmacos que contengan quinolina en su
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estructura

e Solifenacina, tetrabenazina, papaverina y camptotecina.

Objetivo:

o Analizar ejemplos de sintesis de farmacos que contengan isoquinolina.
3.6 Analizar las caracteristicas estructurales que dan a estos compuestos su actividad bioldgica

Objetivo:

o Determinar cudl es la relacion entre las caracteristicas estructurales de los derivados de

piridina, quinolina e isoquinolina y su actividad biolégica.

4. Pirrol, furano, tiofeno e indol 4 5 7. 1521,
4.1 Reactividad 24

Acidez y basicidad.
Reacciones de sustitucién electrofilica.
Reacciones de C-metalacion.

Objetivos:

o
o

O

Justificar las reacciones acido-base que pueden presentar los pirroles e indoles.
Pronosticar el comportamiento quimico de los compuestos heterociclicos de cinco
miembros hacia la sustituciéon electrofilica.

Predecir la reactividad del anillo heterociclico fusionado a un benceno hacia la sustitucion
electrofilica.

Explicar la reactividad de los anillos de pirrol, furano, tiofeno e indol frente a las reacciones
de C-metalacion.

4.2 Sintesis representativas de contienen pirroles, furanos y tiofenos

Sintesis de pirroles: Paal-Knorr, Knorr, Hantzsch.
Sintesis de furanos: Paal-Knorr, Feist, Benary.
Sintesis de tiofenos: Paal, Hinsberg, Gewald.

Objetivo:
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o Describir las sintesis mas representativas de pirrol, furano, tiofeno.
5.2.1 Ejemplos de sintesis y actividad biolégica de farmacos que contengan pirrol, furano
o tiofeno en su estructura
e  Clopirac, nitrofurazona, nifurtimox, ranitidina y porfirinas.
Objetivo:
o Analizar ejemplos de sintesis de farmacos que contengan pirrol, furano o tiofeno en su
estructura.
4.3 Sintesis de indoles
e Sintesis de Fischer.
e Sintesis de Reissert.
e Sintesis de Madelung.
Objetivo:
o Describir las sintesis mas representativas de indol.
5.3.1 Ejemplos de sintesis y actividad biolégica de farmacos que contengan indol en su
estructura
¢ Indometacina y melatonina.
Objetivo:
o Revisar ejemplos de sintesis de farmacos que contengan el nacleo de indol.
4.4 Analizar las caracteristicas estructurales que dan a estos compuestos su actividad
biolégica
Objetivo: Determinar cudl es la relacion entre las caracteristicas estructurales de los derivados
de pirrol, furano, tiofeno e indol con su actividad biolégica.
5 Heterociclos de cinco miembros con dos heterodtomos y benzoderivados 2 5 7 15 21

5.1. 1,3-Azoles
5.1.1 Reactividad de imidazoles, oxazoles y tiazoles.

e Acidez y basicidad.
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Reacciones de N-alquilacion y acilacién (imidazol).
Sustitucion electrofilica.
Sustitucion nucleofilica.
¢ Reacciones de C-metalacion.
Objetivos:
o Justificar el comportamiento acido-base de los 1,3-azoles.
o Analizar los procesos de N-alquilacién y acilacion del imidazol.

o Pronosticar el comportamiento quimico de los 1,3-azoles frente a electréfilos y
nucledfilos.

5.1.2 Sintesis de imidazoles, oxazoles y tiazoles
e Sintesis de imidazoles de Debus-Radziszewski.

e Sintesis de imidazoles, oxazoles y tiazoles a partir de compuestos a-halocarbonilicos.

e Sintesis a partir de compuestos a-acilaminocarbonilicos.
Objetivo:
o Analizar los métodos representativos de sintesis de 1,3-azoles.

5.1.2.1 Ejemplos de sintesis y actividad biolégica de farmacos que contengan imidazol,
oxazol o tiazol en su estructura

e Metronidazol, tilmacoxib, oxaprozin, sodelglitazar, nitazoxanida, meloxicam.
Objetivo:
o Revisar ejemplos de sintesis de farmacos que contengan estos heterociclos.
5.2 Reactividad de bencimidazoles
e Acidez y basicidad.
¢ Reacciones de N-alquilacién.
¢ Reacciones de sustitucion electrofilica y nucleofilica.
Objetivos:
o Justificar el comportamiento acido-base de los bencimidazoles.
o Pronosticar el comportamiento quimico de los bencimidazoles frente a electrofilos y
nucleofilos.
5.2.1 Sintesis de bencimidazoles
e Sintesis a partir de 1,2-fenilendiaminas.
Objetivo:
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o Revisar los métodos representativos de sintesis de bencimidazoles.

5.2.1.1 Ejemplos de sintesis y actividad biolégica de farmacos que contengan
bencimidazol en su estructura

e Omeprazol, albendazol, rivoglitazona y candesartan.
Objetivo:
o Revisar ejemplos de sintesis de farmacos que contengan el nucleo de bencimidazol.

5.2.2 Analizar las caracteristicas estructurales que dan a estos compuestos su actividad biolégica
Objetivo:

o Determinar cual es la relacion entre las caracteristicas estructurales de los derivados de
imidazol, oxazol, tiazol o bencimidazol su actividad bioldgica.

5.3 1,2-Azoles
5.3.1 Reactividad de pirazoles, isoxazoles e isotiazoles

Acidez y basicidad.
Reacciones de N-alquilacién y acilacion de pirazol.
Sustitucion electrofilica.
Sustitucion nucleofilica.
Reacciones de C-metalacion.
Objetivos:
o Justificar el comportamiento acido-base de los 1,2-azoles.
o Analizar los procesos de N-alquilacion y acilacion de pirazoles.
o Pronosticar el comportamiento quimico de los 1,2-azoles frente a electrofilos y nucleofilos.
5.3.2 Sintesis de pirazol e isoxazol o isotiazol

e Sintesis a partir de compuestos 1,3-dicarbonilicos.
Objetivo:
o Analizar los métodos representativos de sintesis de 1,2-azoles.

5.3.2.1 Ejemplos de sintesis y actividad biol6égica de farmacos que contengan pirazol,
isoxazol o isotiazol en su estructura

e Sintesis de celecoxib, fenilbutazona y antipirina, leflunomida y sulfametoxazol.

57,15, 21
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Objetivos:

o Revisar ejemplos de sintesis de farmacos que contengan estos heterociclos.
o 5.3.3 Analizar las caracteristicas estructurales que dan a estos compuestos su actividad

bioldgica.
Objetivo:
o Determinar cuél es la relacion entre las caracteristicas estructurales de los derivados de
pirazol, isoxazol o isotiazol su actividad biologica.
6. Purinas y Pirimidinas. 1 5 7,15, 21
6.1 Reacciones de purinas y pirimidinas

¢ Reaccion acido-base.

e Reaccion de N-alquilacion.

Objetivos

o Ejemplificar reacciones acido-base de las pirimidinas y purinas.

o Formular reacciones de N-alquilacion de las pirimidinas y purinas.
7. Actividad bioldgica de analogos de purinay pirimidina, benzodiacepinas y B-lactamas >

7.1 Identificar la actividad biolégica de las pirimidinas y purinas sustituidas, benzodiacepinas
y B-lactamas

Objetivo: Contrastar la estructura de un grupo de compuestos heterociclicos y correlacionar con
su actividad biol6gica.

7.1.1. Actividad biolégica de purinas y pirimidinas
Objetivos

¢ Analizar la informacion biografica sobre la actividad biol6gica de purinas y pirimidinas
sustituidas.

¢ Correlacionar la estructura quimica de las purinas y pirimidinas y agruparlas como
antivirales, antimicrobianos, antifingicos, anticancerigenos.

¢ Seleccionar un grupo de estos heterociclos con actividad bioldgica especifica y proponer
posibles modificaciones en la estructura quimica para modificar la actividad.
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¢ Redactar un informe con el andlisis de los objetivos anteriores.
7.1.2 Actividad biolégica de benzodiazepinas

Objetivos

e Analizar la informacion biografica sobre la actividad biologica de benzodiazepinas
sustituidas.

e Correlacionar la estructura quimica de las benzodiazepinas sustituidas y clasificarlas
como ansioliticos, hipnoéticos, anticonvulsivantes, miorelajantes.

e Seleccionar un grupo de estos heterociclos con actividad biologica especifica y proponer
posibles modificaciones en la estructura quimica para modificar dicha actividad.

¢ Redactar un informe con el analisis de los objetivos anteriores.

7.1.3 Actividad biolégica de B-Lactamas

Objetivos

¢ Analizar la informacion biografica sobre la actividad biolégica de p-Lactamas sustituidas.

¢ Clasificar las 3-Lactamas por su estructura quimica en penicilinas, cefalosporinas,
monobactamicos, carbapenems antibidticos de 12, 22, 32, 42 generacion.

e Seleccionar un grupo de estos heterociclos con actividad biologica especifica y proponer
posibles modificaciones en la estructura quimica para modificar dicha actividad.

¢ Redactar un informe con el analisis de los objetivos anteriores.

Unidad I1l. Productos naturales de interés farmacéutico.

Objetivo General de la Unidad: Conocer e identificar las principales familias de metabolitos secundarios presentes en
las plantas medicinales.

Contenido y objetivos Sesiones | Bibliografia

1. Introduccién ala quimica de los productos naturales de origen vegetal 2 2,4,8,16, 25

e Farmacognosia.

e Aspectos histéricos del uso de plantas medicinales.
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e Etnobotanica.
¢ Medicina tradicional mexicana (herbolaria).

o Definiciones; producto natural, droga y droga cruda, fitofarmaco, fitomedicamento,
principio activo, metabolito primario y secundario.

e La plantay su estructura: raiz, tallo, hojas, flor, fruto y semilla. Nomenclatura botanica.
¢ Fitoquimica. Operaciones preliminares.

e Extraccién: maceracion, infusién, decoccién, tintura, percolacion y destilacion.
Extracciones continuas y discontinuas.

Objetivos:

o Discutir los conceptos basicos de la quimica de productos naturales, con énfasis en los de
origen vegetal.

o Conocer las formas comerciales mas importantes de fitofarmacos.

o Conocer las técnicas necesarias para llevar a cabo un estudio fitoquimico y aplicarlas para
la extraccién de un compuesto de origen vegetal.

o Seleccionar y emplear las metodologias adecuadas para la eliminacion de los residuos
quimicos del modelo experimental.

2. Carbohidratos

e Clasificacibn y caracteristicas generales de los carbohidratos (monosacaridos,
oligosacaridos y polisacaridos).

¢ Generalidades e importancia en la naturaleza.

¢ Monosacaridos: glucosa, fructuosa, sorbitol y manitol.
e Oligosacéridos. Sacarosa.

e Polisacaridos. Homogéneos (almidon).

e Polisacaridos heterogéneos: gomas (goma estercularia, goma arabiga, goma de
tragacanto) y mucilagos.

e I|dentificacion de carbohidratos.

2,4,8,16, 25
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¢ Clasificacion y generalidades.

Métodos de extraccidn, caracterizacion e identificacion.

Sesiones | Bibliografia
Objetivos:
o Identificar los diferentes tipos de carbohidratos.
o Distinguir los carbohidratos de interés en la industria farmacéutica.
o Establecer las pruebas fisico-quimicas adecuadas para la identificacién de carbohidratos.
o Presentar seminarios de los temas de la unidad y realizar discusiones grupales de los
temas a revisar, moderados por el profesor.
3. Fenoles y heterésidos fendlicos 3 2,4,8,16, 25
e Clasificacién y caracteristicas generales de los fenoles y heterésidos fendlicos.
¢ Estructura quimica y sistemas de clasificacion.
¢ Fitofarmacos que contienen fenoles y heterdsidos fendlicos.
¢ Propiedades farmacologicas de compuestos fendlicos y heterésidos fendlicos de interés
farmacéutico.
e Métodos generales y especificos de extraccién e identificacion de fenoles y heterdsidos
fenolicos.
¢ Diferenciar las familias mas importantes de fenoles y sus heterdsidos. Ejemplos:
flavonoides, cumarinas, xantonas, etc.
Objetivos:
o Conocer los fitofarmacos mas importantes que contengan fenoles y heterésidos fendlicos
como principios activos.
o Discutir la relacién estructura-actividad biolégica de los polifenoles empleando ejemplos
selectos (flavonoides y/o cumarinas).
o Purificar y caracterizar un metabolito secundario de origen vegetal y seleccionar la
metodologia adecuada para la eliminacion de los residuos quimicos.
o Presentar seminarios de los temas de la unidad y realizar discusiones grupales de los
temas a revisar, moderados por el profesor.
4. Compuestos terpénicos y esteroidales 2,4,8,16, 25
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¢ Propiedades farmacologicas de ejemplos selectos de terpenos y esteroides.
¢ Fitofarmacos que contienen terpenos y esteroides.
Objetivos:

o Diferenciar las rutas biosintéticas del isopreno para la clasificacion de los compuestos
terpénicos y esteroides (4cido mevaldnico y deoxi-xilulosa fosfato).

o Conocer los fitofarmacos mas importantes que contengan terpenos, esteroides.

Relacion estructura-actividad biolégica. Ejemplos selectos de esteroides.

o Establecer los métodos de obtencién y determinacion de la composicion de aceites
esenciales y seleccionar la metodologia adecuada para la eliminacién de los residuos
quimicos.

o Realizar una revision bibliografica, presentar seminarios de los temas de la unidad y
realizar discusiones grupales de los temas, moderados por el profesor.

o

5. Alcaloides
e Generalidades, caracteristicas estructurales, distribucién y propiedades fisicoquimicas.
¢ Clasificacion de alcaloides por estructura quimica.
e Propiedades farmacolégicas y su uso terapéutico.

Analizar las caracteristicas estructurales y las propiedades fisicoquimicas de los
alcaloides.

Identificar las plantas més importantes como fuentes de alcaloides.

Métodos de extraccion, identificacion y purificacion.

Objetivos:

o Definir las propiedades farmacologicas de los alcaloides, relacion estructura del
heterociclo y su actividad.

o Realizar un estudio fitoquimico de un extracto de origen vegetal y seleccionar la
metodologia adecuada para la eliminacion de los residuos quimicos.

o Realizar una revision bibliogréafica, presentar seminarios de los temas de la unidad y
realizar discusiones grupales de los temas, moderados por el profesor.

2,4,8, 16, 23

6. Legislacion y aspectos éticos sobre el uso de las plantas medicinales
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Objetivo: Analizar los aspectos éticos y legales involucrados en el manejo y uso de las

plantas medicinales.

Objetivos

e Sintetizar compuestos de interés farmacéutico que contienen al menos un nucleo heterociclico en su estructura.

SESIONES EXPERIMENTALES (12 sesiones)

e Conocer y aplicar los métodos de extraccion, separacion e identificacion de metabolitos secundarios de interés
farmacoldgico y elucidar la estructura de compuestos organicos con base en la resonancia magnética nuclear de

protén y carbono

e Aprender y aplicar el tratamiento adecuado a los desechos generados en su obtencion.

En el Manual de practicas de las unidades de ensefianza aprendizaje relacionadas con la obtencién y evaluacion de
materias primas para la produccion de medicamentos, se describen algunos de los modelos experimentales

propuestos para este maédulo.

MODALIDADES DE CONDUCCION DEL PROCESO DE ENSENANZA-APRENDIZAJE

1,9, 17, 18,20,23

Se plantea una estrategia operativa que consiste en efectuar simultdneamente actividades de distinto nivel cognoscitivo y
metodoldgico alrededor del trabajo de investigacion, que funciona como eje integrador de la construccion del
conocimiento. Los aspectos tedricos se llevan a cabo mediante discusiones grupales o presentacién de seminarios y los
practicos a través de sesiones experimentales y desarrollo en el laboratorio de protocolos previamente discutidos y
aprobados por el o la docente del grupo.

MODALIDADES DE EVALUACION

EVALUACION GLOBAL
Evaluacion escrita
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Participacion 20%.
Trabajo de investigacion 40%.

Para acreditar la UEA se requiere obtener el 60% en cada uno de los rubros mencionados.

EVALUACION DE RECUPERACION

El alumno o la alumna debera presentar una evaluacion escrita de la totalidad de los contenidos de la UEA y una
evaluacion préactica que permita determinar su habilidad en el manejo de las técnicas, célculo e interpretacion de
resultados y una propuesta escrita del disefio experimental referente al tema que se le asigne para la evaluacion préctica,
los ultimos dos puntos podran acreditarse presentando el trabajo de investigacion aprobado y avalado por el (Ia) docente.
El derecho de evaluacion practica estara sujeto a la aprobacion de la evaluacion escrita.

La calificacion final seré el promedio de los tres rubros anteriores, siempre y cuando sean aprobatorios. Si alguno de ellos
es inferior a 6, la calificacion final sera NA.

EQUIVALENCIAS

Evaluacion Desde Hasta Significa
MB 8.67 10 Muy bien
B 7.34 8.66 Bien
S 6.00 7.33 Suficiente
NA cero 5.99 No acreditado
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