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FármacosFármacos e e medicamentosmedicamentos são são 

instrumentos essenciais instrumentos essenciais 

à atenção farmacêutica, à atenção farmacêutica, 

eficiente e segura , sendo, eficiente e segura , sendo, eficiente e segura , sendo, eficiente e segura , sendo, 

portanto, imprescindíveis nas portanto, imprescindíveis nas 

políticas de saúde,  promovendo a políticas de saúde,  promovendo a 

inclusão social e a cidadania.inclusão social e a cidadania.
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estuda os fatores moleculares relacionados ao 

modo de ação dos fármacos, 

incluindo a compreensão da relação 

entre a estrutura química e a atividade  (SAR), 

Definição:

além das propriedades que governam sua 

absorção, distribuição, 

metabolismo, eliminação (ADME) 

e toxicidade.

Eur. J. Med. Eur. J. Med. ChemChem., 31., 31, 747 (1996), 747 (1996)
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O berço da Química Medicinal
S to v a rs o l
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Ernest Fourneau
1872-1949

Institut Pasteur (1887)

1911- Laboratoire de Chimie Thérapeutique 
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J-P Fourneau, « Ernest Fourneau foundateur de la Chimie Pharmaceutique 
française », Revue de l´Histoire de la Pharmacie, t.XXXIV, no 275, 335-355

19111911--1944 1944 –– Jacques Jacques TréfouëlTréfouël (1897(1897--1977)   1977)   
ThérezeThéreze TréfouëlTréfouël (1892(1892--1978) 1978) 
GermaineGermaine Benoit (1901Benoit (1901--1983)1983)

Federico Federico NittiNitti (1903(1903--1947)  1947)  

1911- Laboratoire de Chimie Thérapeutique 
Institut Pasteur (Emile Roux)

SulfonamidasSulfonamidas,,
antianti--histamínicos.histamínicos.
Curare: SARCurare: SAR

Daniel Bovet 
1907-1992 *

Prêmio Nobel de 

Fisiologia/Medicina

1957
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*Farmacêutico suiço
Doutor h.c. UFRJ



Prof. Alfred Burger
(1904-2000)

University of Virginia

EUA

19291929 –– EmigraEmigra parapara EUAEUA (SW)(SW)

1958 1958 –– cria o cria o JournalJournal ofof thethe Medicinal Medicinal andand PharmaceuticalPharmaceutical
ChemistryChemistry →→ depois depois JournalJournal ofof Medicinal Medicinal ChemistryChemistry

“An Editor’s Commentary on the Birth of a Journal”“An Editor’s Commentary on the Birth of a Journal”
J. Med. J. Med. ChemChem. . 19911991,,3434, 2, 2--66

eliezer  2011

1978 1978 -- GlaxoSmithKline GlaxoSmithKline criacria com ACS o “Alfred Burger Award” com ACS o “Alfred Burger Award” emem QuímicaQuímica MedicinalMedicinal
T. Y. T. Y. ShenShen -- inventor inventor dada indometacinaindometacina

19291929 –– EmigraEmigra parapara EUAEUA (SW)(SW)

UniversityUniversity ofof VirginiaVirginia

19521952 –– ProfessorProfessor ofof MedicinalMedicinal ChemistryChemistry

19531953 -- Pasteur Medal by the Pasteur Institute in Paris

19791979 –– CongressoCongresso BrasileiroBrasileiro dede Farmacologia,Farmacologia, SãoSão Paulo,Paulo, SPSP



196 pesquisadores 196 pesquisadores 

Os fármacos Os fármacos 

e o Nobel !e o Nobel !

Alexander FlemingAlexander Fleming
18811881--19551955

196 pesquisadores 196 pesquisadores 

ganharam o Prêmio ganharam o Prêmio 

Nobel de Medicina Nobel de Medicina 

(1901(1901--2010)2010)

http://nobelprize.org

Ernest B. Ernest B. ChainChainHoward W. Howard W. FloreyFlorey

19061906--1979197918981898--19681968

19451945
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Sune K. BergströmSune K. Bergström

John R. VaneJohn R. Vane

Os fármacos Os fármacos 
e o Nobel !e o Nobel !
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(1916(1916--2004)2004)

(1934(1934--

ProstaglandinaProstaglandina FF22αα

ÁcidoÁcido acetilacetil salicilícosalicilíco
10 de agosto de 1897
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PrêmioPrêmio Nobel, 1959Nobel, 1959

Arthur KornbergArthur Kornberg
19181918--20072007 “Much of life can be understood in rational terms if

expressed in the language of chemistry... the 

historical roots of chemistry and biologyhistorical roots of chemistry and biology
are intertwined in many places… 

Pharmaceutical chemistry was until 

recently the bastion of organic chemistry… 

in the search for alternative or superior

drugs for the treatment of various diseases...” 

Biochemistry 1987, 26, 6888-6891

University of Stanford

A. Kornberg, Science and medicine at the Science and medicine at the Science and medicine at the Science and medicine at the 

millenniummillenniummillenniummillennium, Braz J Med Biol Res, 1997199719971997, 
30, 1379
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Diapositivo 9

EJB6 
Kornberg definiu as bases da interdisciplinaridade das ciências dos fármacos quando antecipou a necessidade de aproximar-se a 
Química e a Biologia.
Eliezer J. Barreiro; 04/03/2010



O físico Crick & biólogo Watson

A importância daA importância da

interdisciplinaridadeinterdisciplinaridade
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J. D. Watson & F. H. C. Crick, 
Nature 1953, 171, 737–738 

O biofísico Maurice Hugh Frederick Wilkins

The Nobel Prize in Physiology or Medicine 1962
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O processo de desenvolvimento O processo de desenvolvimento 

de novos fármacos
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•• ScienceScience 20002000, , 287287, 1951 (, 1951 (J.UppenbrinkJ.Uppenbrink, , J.MervisJ.Mervis))

••ScienceScience 20042004, , 303303, 1713 (, 1713 (D.KennedyD.Kennedy))

•• RethinkingRethinking DrugDrug DiscoveryDiscovery

•• SurvivingSurviving thethe BlockbusterBlockbuster SyndromeSyndrome

•• Orphan Drugs of the Future?Orphan Drugs of the Future?

•• Protein Protein KinaseKinase Inhibitors: Insights into Drug Design Inhibitors: Insights into Drug Design 

from Structurefrom Structure

ÍndiceÍndice de de impactoimpacto (2009) = 29,747(2009) = 29,747

from Structurefrom Structure

•• PolyketidePolyketide and and NonribosomalNonribosomal Peptide Antibiotics: Peptide Antibiotics: 

Modularity and VersatilityModularity and Versatility

•• Organic Chemistry in Drug DiscoveryOrganic Chemistry in Drug Discovery

•• The Many Roles of Computation in Drug DiscoveryThe Many Roles of Computation in Drug Discovery

•• Drug Delivery Systems: Entering the MainstreamDrug Delivery Systems: Entering the Mainstream
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Os fármacos best-seller em 2010*
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Esomeprazola (AZ)Esomeprazola (AZ)

AtorvastatinaAtorvastatina
(Pfizer; 06/2011)(Pfizer; 06/2011)
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QuetiapinaQuetiapina (AZ, 2012)(AZ, 2012)

5,65,6--6,26,2

75,075,0
(8,7%)(8,7%)
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* R Mullin, * R Mullin, C&EN C&EN 2010 (06/12) 14(06/12) 14--2121

RosuvastatinaRosuvastatina
(Crestor(CrestorRR, AZ), AZ)

EtanerceptEtanercept
((EnbrelEnbrelRR, , biofármacobiofármaco))

InfliximabInfliximab
((RemicadeRemicadeRR, , biofármacobiofármaco))

OlanzapinaOlanzapina
((ZyprexaZyprexaRR,Ely,Ely Lilly)Lilly)

AdalimumabAdalimumab
((HumiraHumiraRR,, Abbott)Abbott)
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Todos procuram moléculas...

Editorial overview

Alan Cuthbert

Current Opinion in Pharmacology 2004, 4, 487
BigBig--pharmapharma

& & & & 

moléculasmoléculas
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Os fármacos inovadores estão mais raros… Os fármacos inovadores estão mais raros… 

A. Mullard, 2010 FDA drug approvals, Nature Rev. Drug Discov. 2011, 10, 82

……as inovações já não são assim tão inovadoras !as inovações já não são assim tão inovadoras !

A IF encontraA IF encontra--se na era se na era PharmaPharma1.0              1.0              PharmaPharma 2.02.0
eliezer  2011



Minha visão da indústria farmacêutica mundial...Minha visão da indústria farmacêutica mundial...
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Invenção & CriatividadeInvenção & Criatividade
http://psychology.ucdavis.edu/simonton/

Trabalhar em colaboraçãoTrabalhar em colaboração
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A ecônomia do conhecimentoA ecônomia do conhecimento

2004

Dean Keith Simonton

Un  California, Davis



universidadeuniversidade

universidadeuniversidade The author identifies the inventors of 252 new 
drugs  approved  by the US FDA from 1998 to 
2007  and their places of work, and classifies 2007  and their places of work, and classifies 
these drugs according to innovativeness
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Cidade Universitária, ilha do Fundão,Cidade Universitária, ilha do Fundão,
Rio de Janeiro, RJRio de Janeiro, RJ

Laboratório de Avaliação e Síntese de Substâncias Laboratório de Avaliação e Síntese de Substâncias BioativasBioativasCriado em 19/04/1994Criado em 19/04/1994 Laboratório de Avaliação e Síntese de Substâncias Laboratório de Avaliação e Síntese de Substâncias BioativasBioativas
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Novos CompostosNovos Compostos--Protótipos Descobertos no LASSBioProtótipos Descobertos no LASSBio

INPI # 0401660-2 de 09/04/2004

INPI # 38201866 de 29/04/1999
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USPTO Patent # 7.091.238USPTO Patent # 7.091.238
August 15, 2006August 15, 2006
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L. E. Dardenne, LNCC

A A quimiotecaquimioteca do do 

BancoBanco dede dadosdados dede moléculasmoléculas ==

NovosNovos protótiposprotótipos

LASSBioLASSBio temtem

1722 compostos1722 compostos

originais e ativosoriginais e ativos
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interdisciplinarinterdisciplinarinterdisciplinarinterdisciplinar
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Proc. CNPq 573.564/2008-6/ 

FAPERJ E-26/170.020/2008

INCT de Fármacos e 

Medicamentos

INCT-INOFAR

Vice-Coordenador

Fernando Q. Cunha 

USP

Coordenador

Eliezer J. Barreiro

UFRJ 

INTITUIÇÃO SEDE
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MissãoMissão do INCTdo INCT--INOFARINOFAR
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Distribuição regional
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Áreas de interesse
Research Interest

Inflamação
Asma
Dor
CNS
Sistema cardiovascular
Quimioterapia do câncer

Projeto Avançado
Inovação Radical

Descoberta e ensaio pré-clínico de 
novo candidato a fármaco 

anti-asmático Quimioterapia do câncer
& antiparasitária

anti-asmático 
(LASSBio-596)

Profa. Patrícia M. R. Rocco & Profa. Lidia Moreira Lima
Instituto de Biofísica Carlos Chagas Filho & LASSBio –
Universidade Federal do Rio de Janeiro
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Inovação incremental

Estudo de rotas de síntese,
a partir de intemediários

primários de menor custo,
de novos fármacos genéricos

de interesse para o SUS ede interesse para o SUS e
empresas:

EstatinaEstatina & TinibeTinibe. Prof. Luiz Carlos DiasProf. Luiz Carlos Dias
DrDr Adriano SiqueiraAdriano Siqueira

Prof. Ângelo da Cunha PintoProf. Ângelo da Cunha Pinto
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Corcovado view from Sugar Loaf montainPão de Açucar (Sugar Loaf montain), RJ
Praia Vermelha & Praia de CopacabanaBarra da Tijuca beach, RJMaracanã Stadium, RJThe Palace of Fiscal island, Guanabara bay, RJ
Litoral norte fluminense, RJ
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one of the new seven wonders of the world.

Corcovado mountain with the statue of Cristo Redentor


