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                           Кафедра биоорганической и биологической химии
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                    ЗАДАНИЕ  ДЛЯ  СТУДЕНТОВ                                

                                           к практическому занятию № 35
                                                по органической химии

Факультет: фармацевтический        Курс  2    Семестр 4
ТЕМА ЗАНЯТИЯ: Органические вещества – лекарственные препараты
УЧЕБНАЯ  ЦЕЛЬ  ЗАНЯТИЯ:

Познакомиться с принципами поиска и разработки лекарственных препаратов, с методами их получения. Научиться прогнозировать область  возможного биологического действия и лекарственного применения вещества, определять пути его синтеза.
ЗАДАЧИ  ЗАНЯТИЯ:

1. При подготовке к занятию с помощью материалов лекции и учебника проработать контрольные вопросы темы и выполнить письменное домашнее задание.

2. Усвоить основные принципы поиска и разработки лекарственных препаратов.

3. Научиться составлять структурные формулы некоторых лекарственных веществ, прогнозировать их биологическую активность.
4. Познакомиться с методами промышленного получения некоторых лекарственных препаратов, научиться составлять химические схемы их синтеза.

ПРОДОЛЖИТЕЛЬНОСТЬ  ЗАНЯТИЯ - 4 акад. часа 
КОНТРОЛЬНЫЕ ВОПРОСЫ ТЕМЫ:

1.Актуальность проблемы поиска и создания новых лекарственных препаратов.
2. Основные требования, предъявляемые к лекарственному препарату.

3. Этапы создания нового лекарственного препарата.

4. Принципы поиска новых лекарственных веществ.

4.1. Химический и биологический скрининг.

4.2. Химическая модификация известных лекарственных веществ. Понятие фармакофора.

4.3. Получение про-лекарственных препаратов.

4.4. Модификация транспортных свойств лекарственного вещества. Понятие его биологической доступности. Создание препаратов пролонгированного действия.
5. История развития уральской научной школы химиков-органиков в области поиска новых лекарственных препаратов. Школа академика И.Я.Постовского.

6. Современные направления поиска новых лекарственных препаратов.

7. Важнейшие представители синтетических лекарственных веществ. 
7.1. Антисептики.

7.1.1. Окислители: перекись водорода, гидроперит.
7.1.2. Галогенсодержащие препараты: йод, йодоформ, пантоцид.

7.1.3. Спирты, фенолы, альдегиды: спирт этиловый, фенол (карболовая кислота), формалин, гекаметилентетрамин.
7.2. Препараты для общего наркоза.
7.3. Производные пара-аминофенола. Фенацетин, парацетамол – их синтез из пара-хлоранилина.
7.4. Производные пара-аминобензойной кислоты. Анестезин, новокаин – их анестезиофорная группировка, механизм действия. 

7.5. Салицилаты. Салициловая кислота, её получение по методу Кольбе. Ацетилсалициловая кислота (аспирин), фенилсалицилат, метилсалицилат, салициламид. 
7.6. Барбитураты. Барбитал, фенобарбитал, их получение из производных малонового эфира и мочевины.
7.7. Антиметаболиты. 
7.7.1. Сульфаниламиды – антиметаболиты фолиевой кислоты: стрептоцид, сульфацил (альбуцид), сульгин, норсульфазол, фталазол, этазол, сульфаметоксазол, сульфапиридазин, сульфамонометоксин, сульфален.
7.7.2. Производные изоникотиноилгидразида – антиметаболиты никотинамида: изониазид, фтивазид, ларусан.
7.7.3. Аналоги-антагонисты нуклеотидов: фторурацил, фторафур, меркаптопурин, азидотимидин.
7.8. Антимикробные препараты – аналоги и производные хинолона-4: налидиксовая кислота, фторхинолоны (пефлоксацин, норфлоксацин).
7.9. Средства детоксикации и выведения тяжелых металлов (комплексоны): производные ЭДТА, меркаптопроизводные (БАЛ, унитиол, сукцимер).

КЛЮЧЕВЫЕ СЛОВА:

   Азидотимидин, анестезин, антиметаболит, ацетилсалициловая кислота, БАЛ, барбитал, барбитураты, барбитуровая кислота, биологическая доступность, гексаметилентетрамин, изониазид, йодоформ, ларусан, меркаптопурин, метилсалицилат, метоксифлуран, 
налидиксовая кислота, новокаин, норсульфазол, норфлоксацин, пантоцид, 
парааминобензойная кислота, парацетамол, пефлоксацин, про-лекарственный препарат, 

пролонгированное действие, салициламид, салицилаты, салициловая кислота, унитиол, скрининг, стрептоцид, сукцимер, сульгин, сульфален, сульфацил, сульфаниламиды, 
сульфаметоксазол, сульфапиридазин, сульфамонометоксин, фармкофор, фенацетин, 
фенилсалицилат, фенобарбитал, фолиевая кислота, фталазол, фтивазид, фторафур, 
фторотан, фторурацил, этазол.

ПРАКТИЧЕСКАЯ ЧАСТЬ:

Упражнения по прогнозированию возможной биологической активности вещества определенной структуры, определение путей его химического синтеза.
ПИСЬМЕННОЕ ДОМАШНЕЕ ЗАДАНИЕ:

  1. Ниже приведена схема синтеза новокаина (соединение IV). Дополните ей формулами и названиями соединений I, II, III и IV.
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2. Представлена схема получения лекарственного препарата фталазол. Дополните её формулами соединений I, II, III, IV, V.
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3. Диэтилмалоновый эфир (соединение IV) – промежуточный продукт при получении лекарственного препарата барбитал – получается по следующей схеме:
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Дополните эту схему формулами и названиями соединений I, II, III и IV.
4. Представлена структурная формула бронхолитического лекарственного препарата 

 дипрофиллин. Предложите способ его получения, исходя из теофиллина.
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5. Представлена схема получения лекарственного препарата амидопирин (соединение V).
    Дополните её формулами соединений II, III, IV, V (DMS - диметилсульфат).
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ЛИТЕРАТУРА ДЛЯ ПОДГОТОВКИ:

Основная: 
1. Конспект лекции по теме "Лекарственные препараты".

2.Тюкавкина Н. А., Бауков Ю. И. Биоорганическая химия – М: Медицина, 1991.

Дополнительная:
1.Машковский М.Д. "Лекарственные средства" (пособие для врачей), изд. 12-е,

М., "Медицина", 1993 г.

Задание подготовлено асс. Голомолзиным Б.В.
Утверждено на заседании кафедры «____»____________ 2005 г.
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