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A kurzus célja, hogy a hallgatok

betekintést nyerjenek a gyogyszerek megtalalasanak/felfedezésének, tervezésének és eldallitasanak komplex
folyamatéba.

Tanulas eredmények, kompetenciak: a hallgato

Tudas:

Megismeri a gyogyszerek és a gyogyszercélpontok fogalmat, tipusait, a gyogyszerek hatasmodjait €s az azt
befolyésol6 tényezdket. Elsajatitja a gyogyszertervezeés és -fejlesztés mai gyakorlatatnak alapelemeit.

Képesség:
Képes a gyodgyszertervezéssel és -fejlesztéssel kapcsolatos irodalmi és szabadalmi informéciok kritikai
értelmezésére.

Attitiid:

A megszerzett ismeretekre épitve tovabbképzi magat a gyogyszerkutatas és fejlesztés, illetve ezek ipari vonatkozasai
teriiletén.

Autonomia és feleldsséeg:
A kurzus ismeretei segitségével beilleszkedik gyogyszerfejleszto teamek tevékenységebe.
Képviseli a bizonyitékokon alapul6 gyogyszerhatasmodokat egyéb (pl. homeopatias) felfogasokkal szemben.

A kurzus tartalma, témakorei
A gyogyszerek, mint kémiai, jogi és kereskedelmi entitasok.
A gybgyszerek hatasanak kialakuldséaért felelds intermolekularis kolcsonhatasok.
Kismolekula és biologiai célpont kdlcsonhatasanak jellemzése.
Gyogyszercélpontok, farmakodinamia, farmakokinetika.
Szerkezet-hatas 0sszefliggések, esettanulmanyok.

Tervezett tanulasi tevékenységek, tanitasi modszerek
Interaktiv el6adas, aktiv részvétel az orakon.

Ertékelés
A targy szobeli kollokviummal zarul, melynek sikertelensége esetén a TVSZ rendelkezései az iranyaddak.

Kotelezo olvasmany:
Az eléadashoz kapcsolodo abra- és fogalomgyijtemény.

IAjanlott szakirodalom:
G. L. Patrick: An introduction to medicinal chemistry, 4th edition, Oxford University Press, New York, 2009. (978-
0-19-923447-9)
R. B. Silverman, M. W. Holladay: The organic chemistry of drug design and drug action, 3rd ed., Academic Press,
2012. (978-0-12-382030-3)
H. J. Smith, C. Simons (Eds.): Enzymes and their inhibition — Drug development. CRC Press, Boca Raton, 2005.
Keserli Gyorgy Miklos: A gyogyszerkutatas kémiaja, Akadémiai Kiado, 2012. (978 963 05 9076 1)

Faigl F., Szeghy L., Kovacs E., Matravolgyi B. Gyogyszerek, Typotex Kiado, 2011. (978-963-279-476-1)
http://www.tankonyvtar.hu/hu/tartalom/tamop425/0028 FaiglF Gyogyszerek/adatok.html

1



Heti bontott tematika

hét

A gyogyszerek fogalma, tipusai, hatdsmodjai. Intermolekuléris kolesdnhatasok, hidro-
fob/szolvofob effektusok. Fehérjealkoté aminosavak oldallancainak részvétele masodlagos
kotésekben.

TE: A hallgaté tajékozottsagot szerez a gyogyszerekkel kapcsolatos kémiai €s jogi fogalmak
korében, megismeri alapvetd hatasmodjaikat. Megismeri a klasszikus masodlagos kotéerd-
kon tal az intermolekularis kolcsonhatasokban szerepet jatszo egyéb effektusokat, pl halo-
génkotést, stb.

hét

Kismolekula—biologiai makromolekula kdlcsonhatas jellemzése: kotési energia és
komponensei (entalpia, entropia), flexibilitas, szolvatacio, taszitoerdk, molekula-alak,
térizoméria (konfiguracio, konformacio) szerepe. Entalpia-entropia kompenzacio. 1zosztéria,
bioizosztéria.

TE: A hallgaté megismeri a gyogyszermolekulak és célpontjaik k6zotti kolesonhatas termo-
dinamikai jellemzését, ennek kisérleti meghatarozasat, illetve valtozasait a molekulaszerkezet
fliggvényében.

hét

Gyogyszercélpontok csoportositasa. Receptorok, receptor-kismolekula komplex jellemzése:
affinitas (disszociacios allando), hatékonysag. Agonistak, antagonistak definicidja, modelle-
zése.

TE: A hallgaté megtanulja csoportositani a gyogyszerek célpontjaiként szolgalé makromole-
kulakat, jartassadgot szerez a receptortipusok korében és befolyasolasuk lehetdségeiben.

hét

Enzimek, mint gyogyszercélpontok. Az enzimkatalizis molekularis szintl jellemzése.
Kofaktorok, koenzimek szerkezete és miikodése.

TE: A hallgat6 ismétld jelleggel attekinti a biokatalizatorok miikodését, megismeri az enzim-
katalizis hatékonysagahoz hozzajarul6 kolcsonhatasokat és jelenségeket.

hét

Enzimgatlok tipusai: reverzibilis (kompetitiv, nem-kompetitiv, unkompetitiv, &tmeneti alla-
pot analdg), irreverzibilis (affinitasjel6l6k, mechanizmus-alapt inaktivatorok). Enzim inhibi-
torok a gyogyszerfejlesztésben.

TE: A hallgat6 az enzimkatalizisre gyakorolt hatasuk alapjan csoportositani tudja az
inhibitorokat, ismeri a gydgyszerré fejlesztés soran alkalmazhatd szempontokat.

hét

Nukleinsavak, mint gyogyszercélpontok. Kis molekulak és nukleinsavak kolcsonhatasai.
DNS alkilezés. DNS lanchasitas. Antisense terapia. Transzportfehérjék, szerkezeti fehérjék,
lipidek, mint gyogyszercélpontok.

TE: A hallgato jartassagot szerez a nukleinsavakkal kdlcsonhatd gydgyszerhatéanyagok
hatasmechanizmus szerinti osztalyozasaban. Megismeri egyéb fehérjék alkalmazasat gyogy-
szercélpontként.

hét

Farmakodinamia és farmakokinetika. ADMET sajatsagok.

TE: A hallgat6 jartassagot szerez a gyogyszerhatoanyagok €16 szervezetre gyakorolt hatasai-
nak, valamint a szervezet hatdéanyagokra kifejtett hatdsainak attekintésében.

hét

A gyogyszer, mint aru. A kémiai biologia és a gyogyszertervezés. A gyogyszertervezés €s -
fejlesztés, mint multi- és interdiszciplinaris folyamat. A gydgyszerfejlesztés mai gyakorlata,
fazisai és problémai.

TE: A hallgaté megismeri a modern gyogyszerfejlesztési folyamat részlépéseit, az ennek
soran alkalmazott kiillonbdz6 megkdzelitéseket, a kémiai, bioldgiai, technologiai, iparjogvé-
delmi, kereskedelmi szempontok egyiittes alkalmazasat.

hét

Gyogyszerek megtalalasa/felfedezése és tervezése. Talalatok, vezérmolekuldk, optimalizalt
vezérmolekulak. A korai fejlesztési fazis 0sszetevoi.

TE: A hallgat6 betekintést nyer a gydgyszerkincs sszetevoinek megtalaldsa és/vagy innova-
tiv tervezése folyamataba.

10.

hét

Farmakodinamikai sajatsagok optimalizalasa.

TE: A hallgaté megismeri a biologiailag aktiv anyagok hatasanak modositasi lehetdségeit.

11.

hét

Farmakokinetikai sajatsagok optimalizalasa. Prodrug koncepcio.

TE: A hallgaté megismeri a gyogyszerhatdanyagok felszivodasi, eloszlasi, atalakulasi és
kivalasztasi sajatsagainak modositasi lehetdségeit.
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12. hét

Szerkezet-hatés Osszefiiggések.

TE: A hallgato betekintést kap a hatdoanyag molekulak szerkezete és a kifejtett biologiai hatas
Osszefiiggéseibe, ezek kvalitativ és kvantitativ leiraséba, alkalmazasukra a molekulatervezés-
ben.

13. hét

Esettanulmanyok.

TE: A hallgato gyogyszerfejlesztési esetek bemutatasan keresztil képet kap a tanultak alkal-
mazasarol.

14. hét

Esettanulmanyok.

TE: A hallgat6 gyogyszerfejlesztési esetek bemutatasan keresztiil képet kap a tanultak alkal-
maz4asarol.




