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Al Lettore

Nell’autunno 2001 ho insegnato chimica farmaceutica per la prima volta. Poiché la mia
formazione verteva principalmente sulla chimica organica di sintesi, ho dovuto imparare
molti argomenti del programma circa una settimana prima dei miei studenti. Nell’estate
2002 ho partecipato ad una Scuola di Chimica Farmaceutica alla Drew University. I corsi
alla Drew sono stati un’esperienza fantastica. Per me il valore del corso non ¢ stato tanto
nella parte del lavoro manuale, quanto nell'ascolto degli esperti di chimica farmaceutica
quando essi hanno descritto i processi di scoperta dei farmaci nel loro specifico linguaggio.
In questo testo ho cercato di far partecipe il lettore delle idee e dei modi di pensare che
sono propri di coloro che sono attivamente coinvolti nell’industria farmaceutica.

IL RUOLO DELLA CHIMICA FARMACEUTICA
NEL CURRICULUM DEGLI STUDENTI

Questo libro & primariamente un testo per studenti che consolida e arricchisce le conoscenze
fondamentali della chimica mediante lo studio della chimica farmaceutica.

La chimica farmaceutica ha molti punti in comune con la chimica organica, la chimica
fisica e la chimica biologica. Seguendo le linee guida della Societa Chimica Americana, un
corso di chimica farmaceutica fatto ad un livello superiore deve proporsi come un corso di
approfondimento che fonde insieme i contenuti di vari settori della chimica.

Quasi tutti gli studenti vengono a contatto, nella loro vita quotidiana, con argomenti di
chimica farmaceutica e cio la rende un’eccellente materia per rinforzare i concetti basilari
della chimica. Se quindi teniamo conto che gli studenti hanno gia una familiarita con la
chimica farmaceutica e che taluni argomenti trattati si avvalgono di concetti derivati da
altri settori scientifici, possiamo concludere che la chimica farmaceutica aiuta gli studenti
ad applicare ed estendere la loro gia esistente conoscenza chimica in un’area importante
per la societa.

DEFINIRE LA CHIMICA FARMACEUTICA

Il campo della chimica farmaceutica non ha dei confini ben delineati e per questa ragione
il contenuto di un testo pud costituire materia di dibattito. In particolare, il presente testo
si basa su conferenze di chimica farmaceutica che sono state presentate ai convegni della
Societa Chimica Americana e si pone principalmente lo scopo di permettere allo studente
di essere in grado di seguire una conferenza di chimica farmaceutica ad alto livello.

Una tipica conferenza di chimica farmaceutica include I'introduzione ad una malattia,
I'informazione sulle possibilita di intervento di un farmaco, la scoperta di un farmaco
parzialmente attivo (hif) attraverso vari tipi di screening, la selezione di un farmaco
capostipite (lead), I'ottimizzazione del candidato farmaco per la clinica e, spesso, alcuni
dettagli per la sintesi del farmaco.

Gli argomenti centrali del libro verranno presentati come segue:

e Introduzione (3 capitoli): selezione di una malattia per il trattamento, processi di
approvazione della FDA

* Farmacodinamica (3 capitoli): misura dell’attivita di un farmaco verso enzimi o
recettori

» Farmacocinetica (2 capitoli): assorbimento, distribuzione, metabolismo ed
eliminazione dei farmaci

* Scoperta e sintesi dei farmaci (5 capitoli): scoperta dell’hit, ottimizzazione del
lead, sintesi del farmaco

Xii
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In tutto il testo si & scelto di favorire i concetti generali, che possono essere applicati a
molti farmaci diversi, rispetto a idee particolari che servono ad uno scopo limitato.

ALLO STUDENTE

Si suppone che gli studenti che usano questo testo abbiano una solida base in chimica
generale e chimica organica. E richiesta soltanto una preparazione di tipo liceale in
biologia. All'occorrenza, il testo introduce argomenti di biochimica, biologia cellulare e
fisiologia.

CARATTERISTICHE DEL TESTO

Il testo si sviluppa includendo un certo numero di elementi opportuni per aiutare gli
studenti ad assimilare meglio la materia:

* Gli obiettivi dell’apprendimento, che sono posti all’inizio di ciascun capitolo,
danno una succinta indicazione dei contenuti

* Gli Studi dei casi in ciascun capitolo mostrano le applicazioni nella vita reale
delle nuove nozioni introdotte

» I riassunti alla fine dei capitoli forniscono una sintesi della materia del capitolo

* Le parole chiave sono elencate tutte insieme e definite nel glossario

e Gli esempi di calcolo in ogni capitolo dimostrano I’uso di equazioni per
analizzare i dati quantitativi

e I problemi presentati alla fine del capitolo vogliono principalmente mettere
in luce l'avvenuta comprensione dello studente piuttosto che le sue abilita di
memorizzazione

AVVERTENZA

In tutto il testo, i principi attivi dei farmaci sono indicati con la denominazione comune
internazionale, mentre i nomi commerciali, quando presenti, sono posti tra parentesi. E
importante notare che i nomi commerciali sono quelli utilizzati negli U.S.A. Cio significa
che mentre talvolta il nome commerciale statunitense concorda con quello maggiormente
conosciuto in Italia [vedi ad es. Diazepam (Valium), Alprazolam (Xanax), Gemfibrozil
(Lopid), Ranitidina (Zantac), Simvastatina (Zocor), Celecoxib (Celebrex), ecc.], altre
volte il nome statunitense ¢ praticamente sconosciuto in Italia: cosi il Paracetamolo (o
Acetaminofene) viene indicato come Tylenol mentre da noi ¢ pill conosciuto come
Tachipirina. Solo per fornire alcuni altri esempi, certamente non esaustivi, I'Ibuprofene (in
USA: Advil o Motrin), il Lansoprazolo (in USA: Prevacid), il Trazodone (in USA: Desyrel),
la Paroxetina (in USA: Paxil) e il Verapamil (in USA: Calan) sono rispettivamente pil noti
in Italia come Moment (o Brufen), Lansox, Trittico, Sereupin, Isoptin.

Il lettore ¢ quindi invitato a fare attenzione alle eventuali discordanze tra le
denominazioni statunitensi e quelle italiane.
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