


DEFINICJE

Agonista jest to substancja faczaca sie z receptorem,
wywotujgc reakcje w komorce. Jest przeciwienstwem
antagonisty, ktéry taczac sie z receptorem, blokuje go nie
wywotujgc reakcji. Antagonista blokuje takze receptor
przed aktywowaniem go przez agoniste.

Znane jest takze pojecie czesciowego agonisty, ktéry
wywotuje reakcje receptora, jednakze nie tak silng jak
peilny agonista. Agonista to substancja naturalna
(hormon, neurotransmiter) lub sztuczna (narkotyk, lek).

Inhibitor to zwigzek chemiczny powodujacy zahamowanie
badz spowolnienie reakcji chemicznej. Inhibitorem mozna
nazwac zarowno substancje powodujaca spowolnienie
lub zatrzymanie reakcji niekatalizowanej jak i substancje
obnizajgca aktywnosc¢ katalizatoréw reakcji katalizowane,.




PROJEKTOWANIE LEKOW

Zmiana powinowactwa ,,leku” do miejsca
dzialania przeprowadzona moze by¢ przez:

-wymiane¢ podstawnikow

-powiekszenie czasteczki

-wydluzenie lub skrocenie lancucha
-powiekszenie lub zmniejszenie pierscienia
-wymiane pierscieni

-kondensacje pierscieni

-wprowadzenie grup izosterycznych
-uproszczenie struktury czasteczki
-usztywnienie czasteczki




WYMIANA PODSTAWNIKOW

Podstawniki alkilowe
Podstawniki w pierscieniu aromatycznym




PODSTAWNIKI ALKILOWE
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PODSTAWNIKI ALKILOWE
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PODSTAWNIKI ALKILOWE
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PODSTAWNIKI W PIERSCIENIU
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PODSTAWNIKI W PIERSCIENIU
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POWIEKSZANIE CZASTECZKI
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POWIEKSZANIE CZASTECZKI
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WYDLUZANIE LUB SKRACANIE LANCUCHA

Stabe Wydtuzenie
oddzm}vwania fancucha

nddznh wania
P GRS

Silne

REJONY
WIAZACE

RECEPTOR RFCE,P FOR A] GRUPY
B WIAZACE




POWIEKSZANIE LUB ZMNIEJ SZANIE
PIERSCIENIA
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POWIEKSZANIE LUB ZMNIEJSZANIE
PIERSCIENIA
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WYMIANA PIERSCIENI

'

SO,CH3 F, ;
N
S —/5 %/ /-/\N
Br

CFj
DuP697 SC-58125

SOQCH3

a )

, K SC-57666

I



WYMIANA PIERSCIENI




KONDENSACJA PIERSCIENI

OH
HO H

H OH
4
HO C—CH,—NHR

R=Me ADRENALINA PRONETALOL
R=H NORADRENALINA




GRUPY IZOSTERYCZNE

Izosterami nazywamy atomy lub grupy atomow majace ta
samg wartosciowos¢ lub liczbe elektronow walencyjnych.
np.:

SH NH; CH; to izostery OH

SH (000000x), NH2 (00000xx), CH3 (0000xxx), OH (000000Xx)




GRUPY IZOSTERYCZNE

Izosterami nazywamy atomy lub grupy atomow majace ta
samg wartosciowos¢ lub liczbe elektronow walencyjnych.
np.:

SH NH; CH; to izostery OH

S NH CH: to izostery O

O —> CH: ten sam ksztalt przy zmienionej polarnosci,
rozkladzie gestosci elektronowej i wigzaniach.

OH — SH rozklad elektronowy zachowany, wielkos¢
Zmieniona.

H —> F ta sama wielkosc¢ ale F silnie elektroujemny




GRUPY IZOSTERYCZNE

Bioizosterami nazywamy atomy lub grupy atomow ktore
po wymianie na inne atomy lub grupy atomow nie
zmieniajq dzialania leku.

rysunki Wikipedia



UPRASZCZANIE STRUKTURY CZASTECZKI
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USZTYWNIENIE STRUKTURY CZASTECZKI
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USZTYWNIENIE STRUKTURY CZASTECZKI
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