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DESCRIPCION / OBJETIVOS

La Quimica de los heterociclos es una de las dreas mas importantes y atractivas de la Quimica Orgénica, a partir de
la cual es posible la generacién de compuestos dotados de una diversidad estructural muy alta, desempefiando un
papel central en una multitud de &reas altamente desarrolladas tales como la Quimica Fina, Quimica Medicinal,
Agroquimica entre ofras.

Esta asignatura ests dirigida y adaptada a las necesidades curriculares de los estudiantes de Licenciatura en
Quimica. El propésito central de la misma es introducir al alumno en los conceptos bdsicos de la Quimica Organica
Heterociclica destacando la importancia de los sistemas heterociclicos como fuente promisoria en la construccion de
moléculas biolégicamente activas. El primer bloque temético esta destinado a comprender el comportamiento quimico
de los compuestos heterociclicos elementales, en especial los heterociclos aromaticos, relaciondndolos con su
estructura-reactividad. El segundo médulo comprende la sintesis de farmacos heterociclicos, a través de la aplicacién
de tacticas y estrategias actuales basadas en los criterios del método de la desconexion, el cual posibilita la
generacion de multiples propuestas sintéticas para una molécula objetivo mediante la desconexién de enlaces. Los
conceptos fundamentales de la Quimica Heterociclica se presentan en forma gradual bajo la idea de emplear a los
sistemas heterociclos como plataforma estructural en la generacidn de farmacos.

PROGRAMA SINTETICO

Tema 1: Sistemas heterociclicos.

Tema 2: Heterociclos aromaticos n-excedentes con un heteroatomo.

Tema 3: Heterociclos aromaticos n-excedentes con mas de un heteroatomo.

Tema 4: Heterociclos aromaticos n-deficientes con un heterogdtomo.

Tema 5: Heterociclos aromaticos n-deficientes con mas de un heteroatomo.

Tema 6: Sintesis de farmacos heterociclicos.

Tema 7: Sintesis de farmacos que contienen sistemas heterociclicos no aromaticos.

Tema 8: Sintesis de farmacos que contienen sistemas heterociclicos arométicos no condensados.
Tema 9: Sintesis de farmacos heteropoliciclicos condensados.

Tema 10: Estado actual de la Quimica Heterociclica.
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PROGRAMA ANALITICO

TEMA 1

Sistemas heterociclicos. Importancia de los heterociclos en la naturaleza. Heterociclos y farmacologia.
Clasificacién de los heterociclos. Estructura. Aromaticidad. Propiedades fisicas. Reactividad. Sintesis:
estrategias y procesos mas relevantes. Nomenclaturas de reemplazamiento, IUPAC y Hantzsch-Widman:
monociclos, policiclos condensados y compuestos puente.

TEMA 2

Heterociclos aromaticos n-excedentes con un heteroatomo. Introduccién. Pirrol. Métodos sintéticos del
sistema anular. Reactividad. Pirroles sustituidos. Porfirinas y productos naturales relacionados. Furano:
Sintesis y reactividad. Furanos sustituidos. Tiofeno: Sintesis y reactividad. Propiedades de algunos
tiofenos sustituidos. Sintesis de algunos compuestos de importancia natural y farmacoldgica.

TEMA 3

Heterociclos aromaticos m-excedentes con mas de un heterodtomo. Introduccién. Imidazoles,
Oxazoles, Tiazoles: Sintesis y reactividad. Pirazoles, Isoxazoles, Isotiazoles: Sintesis y reactividad.
Benzoderivados.

TEMA 4

Heterociclos arométicos n-deficientes con un heteroatomo. Introduccién. Piridina. Métodos sintéticos
del anillo. Caracter basico y nucledfilo. Reactividad del sistema anular y de las cadenas laterales. N-6xidos
de piridina. Derivados de interés. Sales de pirilio. Sintesis del anillo. Reactividad. Aplicaciones sintéticas.

Derivados.

TEMAS
Heterociclos aromaticos n-deficientes con méas de un heteroatomo. Introduccién. Aspectos generales

de la quimica de las diazinas, triazinas y tetrazinas. Piridazina. Sintesis. Propiedades quimicas. Pirimidina.
Sintesis. Propiedades quimicas. Purinas. Derivados de interés. Nucledsidos, nucleétidos y acidos
nucléicos. Oxazinas y Tiazinas. Sintesis. Reactividad. Derivados.

TEMA 6
Sintesis de farmacos heterociclicos. Introduccién. Formacién de enlaces carbono-halégeno. Formacién

de enlaces carbono-oxigeno y carbono azufre. Formacion de enlaces carbono-nitrégeno. Construccion
de sistemas heterociclicos: ciclacién intramolecular y ciclacién intermolecular.

TEMA7
Sintesis de farmacos que contienen sistemas heterociclicos no arométicos. Métodos sintéticos y

disefio de sintesis. Farmacos antihistam(nicos con estructura de 1,2-diamina y de piperazina. Analgésicos
opiodes. Derivados ciclicos de la urea y compuestos relacionados: farmacos derivados del acido

barbittrico. Dihidropiridinas antihipertensivas.
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TEMA 8 .
Sintesis de firmacos que contienen sistemas heterociclicos aromaticos no condensados. Fgmlllas
representativas de farmacos utilizados en quimioterapia. Sintesis de nitrofuranos, sulfonamidas y
compuestos relacionados

TEMA 9

Sintesis de farmacos heteropoliciclicos condensados. Farmacos antihistaminicos y antipsicéticos
derivados de la fenotiazina. Antisicéticos derivados de tioxanteno. Antidepresivos triciclicos.
Benzodiazepinas y compuestos relacionados. Quinoleinas antisépticas y antimalaricas. Semisintesis de
antibiéticos p-lactamicos.

TEMA 10

Estado actual de la Quimica Heterociclica. Bioprocesos. Heterociclos en la industria y en el desarrol!o
de tecnologias innovadoras. Ecologia y Quimica Verde. Descubrimiento de medicamentos de amplia
accion terapéutica. Heterociclos como sensores moleculares.

PROGRAMA DE TRABAJOS PRACTICOS

1. Guias de Problemas relacionados con los temas del programa tedrico de la asignatura.

2. Seminarios: Presentacién y discusion de casos practicos.

3. Elaboracion y exposicion de un trabajo monografico relacionado con el estado actual de los sistemas
heterociclicos en la fabricacién de medicamentos y desarrollo de tecnologias.
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METODOLOGIA DE LA ENSENANZA

Las actividades formativas del curso Quimica de los heterociclos orientada a la sintesis de farmacos que
se han planificado para cada tema se han dividido en clases expositivas y seminarios o clases de
problemas. Las exposiciones o clases magistrales de los contenidos tienen por objetivo proporcionar la
informacién nueva de cada tema. Los seminarios se utilizan para resolver preguntas y problemas que
complementan la informacién aportada en cada tema. Ademas, sirve al profesor de control sobre el nivel
de recepcién y de trabajo personal del alumno. A su vez, se abordan ejemplos representativos y diversas
estrategias relevantes sobre la sintesis de farmacos heterociclicos. Como actividad adicional, se propone
la busqueda bibliografica y elaboracidn de un trabajo sobre los contenidos de la asignatura. De esta
manera, se pretende desarrollar en el alumno el andlisis critico de los resultados y el aprendizaje de
habilidades relacionadas con el uso de herramientas de busqueda dirigidas (Pubmed, ScienceDirect,
etc.). La ejercitacion planificada en las guias de problemas tiende a fomentar el pensamiento légico y el
razonamiento deductivo del alumno.

El proceso de ensefianza-aprendizaje se completa con tutorias grupales donde serd posible una
comunicacion personal y directa profesor-alumno que sirva para guiar el estudio del alumno en la materia,
asf como para conocer y desarrollar sus motivaciones y actitudes.

FORMA DE EVALUACION

Se tendra en cuenta la participacién activa de los estudiantes en las clases y en el desarrollo de las
actividades propuestas. La asistencia a las practicas de laboratorio es de caracter obligatorio. Los
conocimientos de la asignatura se evaluardn mediante dos exadmenes parciales de promocién. Los
alumnos que no promocionen rendiran por la modalidad de examen final, y aquellos que no alcancen el
minimo de aprobacién rendirdn un examen recuperatorio general.
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