INFORMACNY LIST PREDMETU

Vysoka Skola: Univerzita Komenského v Bratislave

Fakulta: Farmaceuticka fakulta

Kod predmetu: Nazov predmetu:
FaF.KFCh/05-Mgr/00 Farmaceutickéd chémia (1)

Druh, rozsah a metéda vzdelavacich ¢innosti:
Forma vyucby: prednaska / laboratérne cvicenie / seminar
Odporuicany rozsah vyucby (v hodinach):
TyZdenny: 2/ 0/ 1 Za obdobie Studia: 28 / 0/ 14
Metoda Stiadia: prezencna

Pocet kreditov: 5

Odporacany semester/trimester Studia: 5.

Stupen Studia: LII.

Podmieniujuce predmety:

Odporacané prerekvizity (nepovinné):

Pre zapisanie predmetu Farmaceuticka chémia (1) je odporacané uspesné absolvovanie tychto
predmetov (s udelenym finadlnym hodnotenim A—E): KCHTL/01-Mgr/00 Organicka chémia
(1), KCHTL/02-Mgr/00 Organicka chémia (2), KFANF/01-Mgr/00 Analyticka chémia (1),
KFANF/02-Mgr/00 Analyticka chémia (2) a KBMBL/03-Mgr/00 Biochémia.

Podmienky na absolvovanie predmetu:

a) Absolvovanie predndsok — aktivna tcast’ (povinna forma vyucby!); absolvovanie seminarov —
Student je povinny absolvovat’ seminare v celom rozsahu podl’a harmonogramu zverejneného na
katedre (100%-0cast’ na seminaroch).

b) Absolvovanie vSetkych predpisanych kontrol priebezného hodnotenia s dosiahnutim adekvatne;j
percentualnej tispesnosti

Na 3. a 5. semindri budi pisomne overené vedomosti Studentov (dva testy); koncipovanie
testov, ich oprava a aj udelovanie pribezného hodnotenia bude v kompetencii vyucujucich —
veducich seminaru. Kazdé priebezné hodnotenie (kazdy test) bude pozostavat z 5 otdzok, ktoré
budi koncipované podla tématickych okruhov uvedenych v sylabach prednasok a aj seminarov.
Pre uspesné absolvovanie semindrov je nevyhnutné, aby Student ziskal z kazdého priebezného
hodnotenia (z kazdého testu) minimalne 60% z maximalneho bodového hodnotonia.

Registracia na skusku a udelenie finadlneho hodnotenia

Celkové trvanie pisomnej skusky z predmetu Farmaceuticka chémia (1) je 120 min; terminy, casy
a miestnosti pre skusky budu uvedené v AIS-2.

Student sa registruje na skugku v konkrétnom termine vyhradne prostrednictvom AIS-2; iba ten
Student, ktorého i€ast’ na konkrétnom termine je riadne registrovand cez elektronicky systém, sa
mdze skusky zucastnit’.

Ucast’ $tudenta na skuske z predmetu Farmaceuticka chémia (1) je podmienena splnenim vietkych
poziadaviek, ktoré su uvedené v Castiach a) a b).

Skuska z predmetu Farmaceuticka chémia (1) bude prebiehat’ pisomnou formou, t.j. Student vyplni
test, ktory bude pozostavat’ z 25 otdzok a z ktorych kazda bude hodnotena 2 bodmi (maximalne
dosiahnutel'ny pocet bodov zo skusky: 50 bodov).

Subor testovych otdzok bude koncipovany zo vsetkych tématickych celkov, ktoré su uvedené v
sylabuse prednaSok a aj seminarov, t.j. budd v nom obsiahnuté i) vedomosti zo ,,v§eobecnej*
farmaceutickej chémie, ii) definicie, ,,chemické* klasifikacie konkrétnych farmakoterapeutickych
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skupin (s prezicnym ,,chemickym* zaradenim a vymenovanim prislusnych lieciv), iii) znazornenia
chemickych Struktar vybranych lieCiv, iv) detailné hodnotenia vztahov medzi chemickou
Struktirou a biologickou aktivitou (vratane prehladnej vSeobecnej chemickej Struktury lieciv
prislusnej skupiny a aj chemickej Struktury minimalne jedného relevantného lieciva) a aj v)
poznatky o biotransformacénych cestach aplikované na konkrétnych liecivach.

Finalne hodnotenie predmetu Farmaceutickd chémia (1): 5047 bodov (hodnotenie ,,A*), 46—44
bodov (,,B), 43-39 bodov (,,C*), 38-35 bodov (,,D*), 34-30 bodov (,,E*), menej ako 30 bodov
(,,FX*; neprospel).

Aktualizovaé — Podmienky pre uspesné absolvovanie predmetu v kontexte aktualnej pandémie
COVID-19:

a) Utast na povinnej forme vyucby

Student i) sa musi zG&astiovat’ prednasok z predmetu Farmaceuticka chémia (1), ktoré buda v
zimnom semestri akademického roka 2020/2021 realizované online-formou (ak nebude rozhodnuté
inak); i1) musi mat’ 100%-0c¢ast’ na seminaroch z predmetu Farmaceuticka chémia (1), ktoré budu
realizované online-formou (ak nebude rozhodnuté inak).

Prednasky z predmetu Farmaceutickd chémia (1) a semindre z predmetu Farmaceutickd chémia
(1) budu v relevantom ¢ase (podl'a planovanej rozvrhovej akcie) realizované v prostredi Microsoft
Teams (MS Teams).

V aplikacii MS Teams budu vytvorené timy pre vyucbu predmetu Farmaceutickd chémia (1) —
prednasky a Farmaceuticka chémia (1) — seminare, do ktorych budu Studenti povinni sa prihlasit’
(zaradit).

b) Samostidium uc¢ebnych textov

¢) Absolvovanie vSetkych predpisanych kontrol priebezného hodnotenia s dosiahnutim adekvatnej
percentualnej tispesnosti

Priebezna kontrola vedomosti z predmetu Farmaceutickd chémia (1) bude overena formou dvoch
priebeznych hodnoteni — testov. Student musi dosiahnut’ pozadovani percentualnu Gspesnost,
tj. 60% a viac, z celkového bodového hodnotenia kazdého priebezného hodnotenia z predmetu
Farmaceuticka chémia (1).

Priebezné hodnotenia z predmetu Farmaceutickd chémia (1) budu realizované pisomnou formou.
Znamena to, ze Student pisomne vyplni test v interaktivnom prostredi moodle (v prislusnych
terminoch). Pre ispesné absolvovanie priebezného hodnotenia je potrebné ziskat’ 60 a viac z
kazdého priebezného hodnotenia (z kazdého testu).

Subor testovych otazok bude koncipovany zo vsetkych tématickych celkov, ktoré su uvedené
v sylabuse prednasok a aj semindrov, tj. budi v nom zahrnuté i) oblasti ,,vSeobecnej
farmaceutickej chémie, ii) definicie, ,,chemické* klasifikacie konkrétnych farmakoterapeutickych
skupin (s prezicnym ,,chemickym* zaradenim a vymenovanim prislusnych lie¢iv), iii) znazornenia
chemickych Struktar vybranych lieCiv, iv) detailné hodnotenia vztahov medzi chemickou
Struktirou a biologickou aktivitou (vratane prehladnej vSeobecnej chemickej Struktury lieciv
prislusnej skupiny a aj chemickej Struktury minimalne jedného relevantného lieciva) a aj v)
poznatky o biotransformaénych cestach aplikované na konkrétnych liecivach.

Ucast’ $tudenta na skuske z predmetu Farmaceuticka chémia (1) je podmienena splnenim vietkych
poziadaviek, ktoré st uvedené v Castiach a) - ¢).

d) Udelenie findlneho hodnotenia

Forma skusky z predmetu Farmaceuticka chémia (1) bude v¢as upresnend podla relevantnych
pokynov Univerzity Komenského v Bratislave. Informacie o spdsobe findlneho hodnotenia
budl vcas zverejnené na webovom sidle Katedry farmaceutickej chémie Farmaceutickej fakulty
Univerzity Komenského v Bratislave.

Viéha priebezného / zdvere¢ného hodnotenia: 0/100.

Vysledky vzdeliavania:
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Farmaceutickéd chémia (1) patri medzi profilové discipliny farmaceutického Stidia. Farmaceuticka
chémia (1) je multidisciplinarna — integruje poznatky z teoretickej chémie, organickej chémie,
molekulovej bioldgie, farmakologie a biochémie; jej fundamentalnymi piliermi su (i) koncepcie
projekcie a dizajnu lieciv, Studia receptorov a interakcii medzi receptorom (aktivnym miestom) a
ligandom s dérazom na efektivnu terapiu ochoreni.

Farmaceutickd chémia (1), napriek jej interdisciplinarnosti, ma jasné kontury — vyvoj a dizajn
lie¢iv s komplexnou charakterizaciou ich vlastnosti, so zretelom na: i) Struktirnu integritu
lie¢iv (vo farmaceutickej, farmakokinetickej a farmakodynamickej faze), ii) ,,Strukturne* alebo
inak definované fragmenty lieCiv (farmakofor, toxikofor, metabofér, biofor, bioizostérizmus),
ii1) ,.klasické™ Struktarne vlastnosti lieCiv, iv) fyzikalno-chemické vlastnosti lie¢iv (solubilita,
povrchové aktivita, acidobazické vlastnosti, lipofilita, micelové vlastnosti, a pod.), v) tvarové
vlastnosti lie¢iv (geometrické, konformacéné, topologické, stérické), vi) stereochemické vlastnosti
lieciv (optické izoméry, enantioméry, geometrické izoméry), vii) elektronové vlastnosti lieciv #
komplexné (kvantitativne) hodnotenie vzt'ahov medzi chemickou Struktarou a biologickou aktivitu
(SAR, QSAR).

Stru¢na osnova predmetu:

1. TYZDEN: Uvod do $tudia farmaceutickej chémie, definicia predmetu a jeho charakterizacia.
Definicie fundamentdlnych terminov pouzivanych vo farmaceutickej chémii (liecivo, liek,
proliec¢ivo, lie¢ivu podobny, ligand, receptor, biodostupnost’, vzt'ahy , Struktura—aktivita“ (SAR),
kvantitativne hodnotenie vztahov , Struktura—aktivita® (QSAR), biotransformaécia, a pod.). Kritéria
klasifikacie lieciv. Zakladné principy vyvoja a optimalizacie lieCiva (vratane niektorych stratégii
tejto optimalizacie), niektoré poziadavky na ,,idedlne* liecivo.

Liecivo a jeho osud v organizme (farmaceutické, farmakokinetické a farmakodynamické aspekty).
2. TYZDEN: Interakcie ,,ligand—biomakromolekula“, ¢ast’ 1. Typy interakcii medzi ligandom a
receptorom, definicie zakladnych terminov (bioaktivna zlozka, farmakofér, metabofor, toxikofor,
a pod.), enzymy, interakcie ligand—enzym, interakcie ligand—nukleova kyselina, ortostérické a
alostérické interakcie, alostérické modulatory (priklady lie¢iv), interakcie z chemického pohl'adu
(interakcie suvisiace s rozpoznavanim molekulového ciela, nevdzbové interakcie, t.j. vdzby
vodikovym mostikom, i6nov¢ interakcie, van der Waalsove interakcie, interakcie CH—m, interakcie
kation—m, hydrofobne interakcie, interakcie zaloZzené na chelatacnej schopnosti kovov, vizby
halogénu; vsetko vysvetlené na konkrétnych lie¢ivach z réznych farmakoterapeutickych skupin).
3. TYZDEN: Interakcie ,,ligand—biomakromolekula®, ¢ast’ 2. Kovalentné interakcie, kovalentné
viazby, porovnanie pdsobenia nekovalentnych, nereverzibline kovalentnych a reverzibilne
kovalentnych inhibitorov, dizajn kovalentnych lie¢iv — inhibitorov, mozné benefity a rizika spojené
s pouzivanim kovalentnych inhibitorov, mechanizmus tvorby kovalentej viazby medzi ligandom a
cielovym miestom (vysvetlené na konkrétnych lieivach z r6znych farmakoterapeutickych skupin),
typy reaktivnych funkénych skupin (nereverzibilné kovalentné inhibitory, reverzibilné kovalentné
inhibitory), v praxi pouzivané kovalentné inhibitory, kovalentné inhibitory v klinickom skuSani
(vSetko vysvetlené na konkrétnych liecivach z roznych farmakoterapeutickych skupin).

4. TYZDEN: Prolie¢iva, definicia zékladnych terminov, koncepcia a ucel dizajnu prolieciv,
klasifika¢né kritéria, optimalizacia biodostupnosti (vSetko vysvetlené na konkrétnych lie¢ivach z
roznych farmakoterapeutickych skupin), vyhody prolieciv s optimalizovanymi farmakokinetickymi
vlastnost’ami. Niektoré nedavno schvalené prolieciva.

Stereochemické aspekty vyvoja lieCiv, definicie fundamentdlnych terminov (konstitucia,
konfiguracia, konformécia, chiralita, tornz¢é uhly, izomérie, a pod.), délezitost’ stereochémie pre
biologicky ucinok lieciv (konkrétne priklady lie¢iv z roznych farmakoterapeutickych skupin).
Hybridné molekuly. Vlastnosti ,,idedlnej* hybridnej molekuly. Stratégie dizajnu hybridnych
zltcenin (konkrétne priklady hybridnych lieciv z r6znych farmakoterapeutickych skupin), niektoré
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hybridné molekuly pouzivané v klinickej praxi, naznaCenie vztahov ,Struktira—aktivita® v
niektorych farmakoterapeutickych skupinéch.

5. TYZDEN: Celkové anestetika. Sedativa, hypnotikd. Antiepileptika (Definicia, mechanizmus
posobenia, systematické ,,chemické rozdelenie, chemické Struktiry vybranych lieciv, hodnotenie
vzt'ahov ,,Struktura—aktivita®, biotransformacia)

6. TYZDEN: Psychofarmaka, ¢ast 1. — Psycholeptika. Neuroleptika. Anxiolytikd (Definicia,
mechanizmus poOsobenia, systematické ,,chemické” rozdelenie, chemické Struktury vybranych
lie¢iv, hodnotenie vztahov ,Struktira—aktivita®, biotransformacia)

7. TYZDEN: Psychofarmaka, &ast’ 2. — Psychoanaleptika. Antidepresiva. Psychostimulancia.
Nootropiké (Definicia, mechanizmus posobenia, systematické ,,chemické® rozdelenie, chemické
Struktary vybranych lie¢iv, hodnotenie vztahov ,Struktira—aktivita®, biotransformacia)
Psychofarmakd, cast’ 3. — Psychodysleptikd (Definicia, mechanizmus pdsobenia, systematické
»chemické™“ rozdelenie, chemické Struktiry vybranych lieciv, hodnotenie vztahov ,Struktira—
aktivita®“, biotransformacia)

8. TYZDEN: Antiparkinsonika. Antivomitikd. Antiemetika (Definicia, mechanizmus pdsobenia,
systematické ,,chemické® rozdelenie, chemické Struktiry vybranych lieCiv, hodnotenie vztahov
,Sstruktura—aktivita®, biotransforméacia)

9. TYZDEN: Analgetiki — anodyna. Analgetiki — Antipyretika. Antitusikd (Definicia,
mechanizmus poOsobenia, systematické ,,chemické” rozdelenie, chemické Struktury vybranych
lie¢iv, hodnotenie vztahov ,Struktira—aktivita“, biotransformacia)

10. TYZDEN: Nesteroidné antiflogistikd (Definicia, mechanizmus pdsobenia, systematické
»chemické™“ rozdelenie, chemické Struktiry vybranych lieciv, hodnotenie vztahov ,Struktira—
aktivita®“, biotransformacia)

11. TYZDEN: Lokalne anestetika. Myorelaxancia (Definicia, mechanizmus pdsobenia,
systematické ,,chemické® rozdelenie, chemické Struktiry vybranych lieCiv, hodnotenie vztahov
,Sstruktura—aktivita®, biotransforméacia)

12. TYZDEN: Adrenergikd. Anobezikd. Antiadrenergikd. Antidysrytmika (Definicia,
mechanizmus poOsobenia, systematické ,,chemické” rozdelenie, chemické Struktury vybranych
lie¢iv, hodnotenie vztahov ,Struktira—aktivita“, biotransformacia)

13. TYZDEN: Parasympatomimetika. Parasympatolytikd. ~Spazmolytikd. Histamin a
antihistaminikd (Definicia, mechanizmus pdsobenia, systematické ,.chemické“ rozdelenie,
chemické Struktary vybranych lieciv, hodnotenie vztahov ,Struktura—aktivita®, biotransformacia)

Odporiacana literatira:

Odporucana literatira

Beale, J. M., & Block, J. H. (2011). Wilson and Gisvold’s Textbook of Organic Medicinal and
Pharmaceutical Chemistry. 12th Ed. Wolters Kluwer Health (Lippincott Williams & Wilkins),
Philadelphia, USA, 1022 s.

Brown, N. (2012). Bioisosteres in Medicinal Chemistry (Ed. Brown, N.). In: Methods and
Principles in Medicinal Chemistry. (Eds. Mannhold, R., Kubinyi, H., & Folkers, G.), Wiley-VCh,
Weinheim, SRN, 258 s.

Dolezal, M. a kol. (2014). Farmaceuticka chemie 1é¢iv ptisobicich na centralni nervovy systém.
Praha, Karolinum, CR, 188 s.

Dolezal, M. a kol. (2016). Farmaceuticka chemie 1é¢iv ptisobicich na autonomni nervovy systém.
Praha, Karolinum, CR, 134 s.

Lemke, T. L., Williams, D. A., Roche, V. F., & Zito, S. V. (2012). Foye's Principles of Medicinal
Chemistry, 7th Ed. Wolters Kluwer Health Adis (ESP), Baltimore, USA, 1500 s.

Patrick, G. L. (2013). An Introduction to Medicinal Chemistry. 5th Ed. Oxford University Press,
New York, USA, 789 s.
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Pearson, P. G., & Wienkers, L. C. (2019). Handbook of Drug Metabolism. 3rd Ed. (Drugs and the
Pharmaceutical Sciences). CRC Press, New York, USA, 616 s.

Remko, M. (2005). Zaklady medicinskej a farmaceutickej chémie, SAP, Bratislava, SR, 391 s.
Silverman, R. B., & Holladay, M. W. (2015). The Organic Chemistry of Drug Design and Drug
Action. 3rd Ed. Elsevier, Waltham, USA, 521 s.

Wermuth, C., Aldous, D., Raboisson, P., & Rognan, D. (2015). The Practice of Medicinal
Chemistry. 4th Ed. Academic Press (Elsevier), San Diego, USA, 902 s.

Jazyk, ktorého znalost’ je potrebna na absolvovanie predmetu:
slovensky

Poznamky:
X

Hodnotenie predmetov
Celkovy pocet hodnotenych Studentov: 2764

A B C D E FX

16,24 14,58 22,61 16,86 22,0 7,71

Vyuéujuci: doc. Mgr. Fils Andriamainty, PhD., doc. PharmDr. Ivan Malik, PhD., PharmDr.
Vladimir Garaj, PhD., Mgr. Stanislav Bilka, PhD., PharmDr. Iva Kapustikova, PhD., PharmDr.
Matej Maruniak, PhD., PharmDr. Jana Curillova, PhD., PharmDr. Kamila Chomani¢ova, PharmDr.
Maria Pechacova, PharmDr. Eva Salanci, PharmDr. Lenka Stopkova, PhD., Mgr. Rébert Sandrik,
PhD., Ing. Stanislava Soralova, PhD.

Datum poslednej zmeny: 14.09.2020

Schvalil: prof. PharmDr. Pavel Mucaji, PhD.
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