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2000 – Pronex
Prof. Édson X. Albuquerque / Prof. Eliezer J. Barreiro
DFTE – ICB / UFRJ                DF - FF - UFRJ       

2005 – IM-INOFAR

• Descobrir novos compostos-protótipos candidatos a 
fármacos

• Estudar rotas sintéticas para novos genéricos 
e novas rotas para genéricos

• Transformar o conhecimento científico em benefício 
da Saúde Pública, promovendo a inclusão social em 
área estratégica para o País. 

2008 – INCT-INOFAR
(CCS – UFRJ)

2014 – INCT-INOFAR 2014
(ICB-UFRJ)







• Science 2004, 303, 1713

(Donald Kennedy)

• Science 2000, 287, 1951

(Julia Uppenbrink, J. Mervis)

OnLine

• Science 2005, 309, 728

(Jeffrey Mervis)



Annual Activities Report 2016 - INCT-INOFAR

Inovação Radical: 19 sub-projetos foram estudados

03 sub-projetos prioritários
03 sub-projetos pipe-line

Inovação Incremental: 5 fármacos genéricos foram sintetizados
 Atorvastatina 
 Sunitinibe
 Fluoxetina 
 Quetiapina
 Valsartana
 Dasatinibe

Bolsas - CNPq
PÓS-DOUTORADO JUNIOR (PDJ) – 28
DESENVOLVIMENTO TECNOLÓGICO INDUSTRIAL (DTI-1) – 15
DESENVOLVIMENTO TECNOLÓGICO INDUSTRIAL (DTI-2) – 06
DESENVOLVIMENTO TECNOLÓGICO INDUSTRIAL (DTI-3) – 18
APOIO TÉCNICO NÍVEL MÉDIO (ATNM) – 08
INICIAÇÃO INDUSTRIALTECNOLÓGICA  - 04 
INICIAÇAO CIENTÍFICA (IC) – 10
Total ~ 75



* Atorvastatin
1991

• New stereoselective
synthesis - Professor Luiz Carlos 
Dias & Dr Adriano S. Vieira
LQOS, IQ, UNICAMP, SP 
(2010) – INPI Patent, 2011 (BR)

Top-1 blockbuster drug

Incremental Innovation*Incremental Innovation*

functionalized 
pyrrolheptanoic acid (5g scale)
• Patent US 5273995 Pfizer (1991)

LipitorTM

*Patent US 7211600 (2001) 

* Sunitinib
2006

SutentTM
• Multi TK inhibitor indicated to renal carcinoma 

functionalized
2-oxo-1H-indol -1H-pyrrole-3-carboxamide

• Total synthesis Professor Angelo
C. Pinto† & Dr Bárbara Vasconcellos 
da Silva IQ, UFRJ, RJ (2011) (BR)

The global kinase inhibitors market: 2010 -
US$ 28.1 bi; 2011 - US$ 29.1 bi The market is 

expected to reach US$ 40.2 bi by 2017!

World total sales: 
US$ > 150 bi 

(1991-2011)

Org. Biomol. Chem., 2016, 14, 2291

2015 -US$1.1 bi

* Fluoxetine (SSRi) & Quetiapine (SeroquelTM)
Valsartan (Diosan,AT1), Dasatinib (Bcr-Abli)
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• Sintetizada, em 1985, por Bruce D. Roth

• Patente US 5273995 Pfizer (1991)

• Síntese Professor Luiz Carlos Dias &
Dr Adriano S. Vieira, IQ-UNICAMP, 2010

• B. D. Roth, BD (2002). "The discovery 
and development of atorvastatin, a potent 
novel hypolipidemic agent”, Prog Med 
Chem 2002, 40, 1–22
• K. Maggon, "Best-selling human 
medicines 2002–2004“, Drug Discovery 
Today 2005, 10 , 739–42

super blockbuster–drugPatent



Annual Activities Report

www.inct-inofar.ccs.ufrj.br/download/aar/2016.pdf



Fiocruz: Laboratório de Inflamação, Instituto Oswaldo Cruz
Laboratório de Toxicologia Ambiental, Escola Nacional de Saúde Pública
LNCC - Laboratório Nacional de Computação Científica
Instituto de Ciências Biológicas e da Saúde, UFAL
Departamento de Fisiologia e Farmacologia, UFC
Faculdade de Farmácia & Escola de Veterinária e Zootecnia, UFG
Departamento de Química, ICEx, UFMG
Núcleo de Estudos e Pesquisas de Plantas Medicinais, UNIVASF
Faculdade de Farmácia, UFRGS
Instituto de Ciências Biomédicas, IBCCF, Escola de Química, UFRJ
Departamento de Química, ICEx, UFRRJ
Instituto de Química, UNICAMP
Instituto de Química, Agência de Inovação e Empreendedorismo, UNIFAL
Laboratório de Farmacologia, UNIPAMPA
Faculdade de Ciências Farmacêuticas, USP
Escola de Medicina, USP-RP
~ 27 pesquisadores bolsistas de produtividade 
~ 211 M´s &  169 D´s
~ 1234 publicações indexadas (2009-2016)
 Portal dos Fármacos
 Escolas de Verão em QFM

Parceiros



University Council, Federal University of Rio de Janeiro, November, 2011

http://brazmedchem2016.com.br/



“Barreiro é um farmacêutico carioca de 69 anos com 
cavanhaque e cabelos compridos grisalhos. Professor 
da UFRJ desde 1983, coordena uma rede nacional de 
grupos que pesquisam medicamentos. Barreiro pegou 
então um vidrinho com um pó branco. “Esse composto
aqui tem um mecanismo de ação originalíssimo, 

aumenta a contractibilidade do músculo cardíaco”, disse. 
Batizada LASSBio-294, a substância foi desenvolvida e 
patenteada (nos EUA) por seu grupo de pesquisa. 
Os testes pré-clínicos mostraram que ela não é tóxica e 
tem grande potencial de uso em humanos. “Essa 
substância faz coisas sensacionais, mas não vai virar 
um fármaco”, vaticinou. O motivo, segundo ele, é a 
aversão que a indústria farmacêutica brasileira tem a 
correr riscos e investir em novos medicamentos. Apesar 
dos resultados promissores, nenhuma empresa se dispôs 
a investir na molécula. “Se esse composto falasse inglês, 
já estaria na fase de ensaios clínicos.”

Depoimento

Bernardo Esteves
“Ascensão e queda da pílula do câncer”,
Piauí, 120, 09/2016



www.inct-inofar.ccs.ufrj.br



Comitê de Governança 
e Acompanhamento

(CGA)

Assessores
Externos
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Reunião Inaugural: 12/05/2017



• Organizar nossa capacidade científica instalada, em
uma rede de pesquisas interativa e produtiva,
atuante no processo de invenção de novas
substâncias, originais, candidatas a fármacos;

• Contribuir para a capacitação nacional na inovação
radical & incremental em fármacos &
medicamentos;

• Contribuir para a qualificação contínua de quadros
para atuarem no processo de drug discovery (e.g.
Química Medicinal per-se + Farmacologia);

• Promover a aproximação estratégica com o setor
empresarial de fármacos e medicamentos,
cumprindo fase pré-clínica;





Parceiros INCT-INOFAR
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67

9

8

21 ICT´s
27 grupos de pesquisa

5 empresas
2 start-up

Ipema

UFRPE

Scale-up

4
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Achievers

Undererperformers
relative to GDP

Leaders

BR

CHINA

US

JP
AU

INDIA

Global Innovation Index 
2016
https://www.globalinnovationindex.org/



Síntese de Fármacos: Scale-up

10-100 kg

10-100 mg 10-100 g

1- 5 kg



XXII Escola de Verão em Química Farmacêutica 
Medicinal

CEO of iDDPartners



Processo de transferência 
de tecnologia

Drawback

F(Ph)armas

Universidade
ICT´s

Governo ($)

 Insegurança jurídica
 Slow motion
 Acompanhamento
 Estratégia de IP

Henry Etzkowitz
& Loet Leydesdorff, 
Tríplice hélice, 1999. 



A proteção intelectual “move” a IF que inova em fármacos



Radical InnovationRadical Innovation

Studies of anti-

inflammatory & 

analgesic effect of 

LASSBio-591.

Studies on new 

drug candidate useful

for neuropatic pain

Virtual screening of

LASSBio chemolibrary

of bioactive compounds

& selected molecular fragments

Antileishmanial activity of new 

N-acylhydrazone derivatives

and analogues

BR 10 2012 019095 8



Químicos Medicinais
Parasitologistas
Farmacologistas
Toxicologistas

Patent: WO 2014019044 A1

“Hydrazide-N-acylhydrazone
compounds, method for producing

hydrazide-N-acylhydrazone
compounds, use of intermediate

compounds for producing hydrazide-
N-acylhydrazones for the treatment of
leishmaniasis and chagas disease, and

thus obtained pharmaceutical
compositions ”



ACS Med. Chem. Lett. 2013, 4, 313
Inter-alia: S Mignani, S Huber, H Tomas, J Rodrigues, J-P 

Majoral, Why and how have drug discovery strategies in 
pharma changed? What are the new mindsets?, Drug 

Discov. Today 2016, 21, 239; A Gautam, The changing model 
of big pharma: impact of key trends, Drug Discov. Today 

2016, 21, 379 ; M Alvim-Gaston et al. Open Innovation Drug 
Discovery (OIDD): A Potential Path to Novel Therapeutic 
Chemical Space, Curr Top Med Chem 2014, 14, 294; J M 

Abou-Gharbia, W E Childers, Discovery of Innovative 
Therapeutics: Today’s Realities and Tomorrow’s Vision. 

1.Criticisms Faced by the Pharmaceutical Industry, J. Med. 
Chem. 2013, 56, 5659; W L Jorgensen, Challenges for 

Academic Drug Discovery, Angew. Chem. Int.Ed. 2012, 
51,11680; S Frye et al., US Academic Drug Discovery, Nature

Rev. Drug Discov. 2011, 10, 409;  C J Tralau-Stewart et al., 
Drug Discovery:  New models for Industry-Academic 

partnerships, Drug Discov. Today 2009, 14, 95.

Exist many examples 
of successful 

academic-industrial 
partnerships.



• 1998 – Pharmasset Inc., New Jersey, EUA

Sofosbuvir

Pharmasset Co.
< US$ 300 milhões para 

desenvolvimento

Compra a Pharmasset Co. 
em novembro de 2011
por US$ 11,2 bilhões 

Professor Raymond F. Schinazi
& Professor Dennis C. Liotta

ANVISA: 30 de mar de 2015 US$ 20,7 billion

Fundada em 1987, Foster City, 
Califórnia, EUA

Gilead Sciences

Contribuição da Universidade à Inovação em FármacosContribuição da Universidade à Inovação em Fármacos

School of Medicine Department of Chemistry



The Discovery of Carfilzomib

YU-101

Carfilzomib (PR-171)
(KyprolisTM)

Prof. Craig M. Crews
Yale University

Microbially derived
antitumor compound

Analogues to MoA elucidation;
Inhibitor of proteasome

tetrapeptide epoxyketone
lead-compound
Licensed to spin off company
Proteolix, San Francisco, Cal.

Dec. 2003

Proteolix acquired by Onix Pharm
Initial US$ 276 mi + 535 mi

Jun. 2012

Proteolix rose over US$18 mi

2009

Amgen bought Onix Pharm
US$ 10,4 bi (cash)

Aug. 2013

FDA approval for treatment of
multiple myeloma

1990

2000

2016 KyprolisTM sales ca. US$ 1,2 bi

Patent #US 2005/0245434 A1



Chart of Onyx's market value since 
buying Proteolix in October 2009



The current management of



• Construir uma forte identidade de propósitos e objetivos entre os

parceiros;

• Fortalecer as líderanças capazes de atuarem entre empresas e

academia, para favorecer os laços fortes entre as partes;

• Ampliar os limites entre os parceiros, facilitando sua comunicação,

através, por exemplo, de plataforma compartilhada;

• Estabelecer acordos convenientes sobre IP, de forma a superar este

obstáculo, o fator mais capaz de inibir o sucesso de uma parceria;

• Investir em relacionamentos de longo prazo, de forma a favorecer que

as partes compartilhem riscos e responsabilidades, sem sobrecarregas.

A indústria tem acesso as pesquisas, a universidade obtém financiamento, 
a sociedade obtém novos produtos e tecnologia. 



http://www.inct-inofar.ccs.ufrj.br/download/espaco_transp/sec_extensao.pdf



www.evqfm.com.br



www.ejb-eliezer.blogspot.com



Muito Obrigado !
eliezer 2017


