o [Universidade Federal do Rio de Janeiro

UFR]

A criagao e o valor do

conhecimento cientifico

Il Encontro Educacao e Ciéncia de Roraima (Il EEC) »—.
lll Seminario Institucional do PIBID - UERR Ll

Uma breve narrativa sobre a criacdo do conhecimento cientifico novo, a contribuicao da
universidade como produtora de Ciéncia. A valia do conhecimento cientifico sob a ética
de um setor criador de riqueza e tecnologias avancadas através da inovacgao.

::’:;"c!‘a;u?wm " .
o2 Eliezer J. Barreiro
ol Professor Titular .i°

UFRJ Labaoratério de Rvalingtio ¢ Sintese de Substdn
Laboratoério de Avaliacao e Sintese de Substancias Bioativas

Instituto Nacional de Ciéncia e Tecnologia de Farmacos e Medicamentos
INCT-INOFAR

http://www.inct-inofar.ccs.ufrj.br cheser 2013
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"Se 0 conhecimento pode

criar problemas,
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hao é através da ignorancia

que podemos soluciona-los. '

Isaac Asimov
(1920-1992)




Como valorar o conhecimento?
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O conhecimento...

Teoria da Motivacdo

A. Maslow

Universidade Federal do Rio de Janeiro [&7)
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Longevidade

|e9Y

Sentido da vida
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ldentidade Etica
Cidadania

Projeto de vida

Felicidade
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Dean Keith Simonton

Inovacao & criatividade

- -

CREATIVITY IN 1 |

SCIENCE

Inovacao criativa
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Toda invencao € uma inovacao?

Toda inovacao € uma invencao?

Toda invencao é criativa?

Toda inovacao é criativa?
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Expectativa de vida

]
s
U
= —_—
k) = 2010 5 anos (IBGE)
U I homeans
- B0 -
I B mulhares
o [
[«
= 60
= g
o <C 50 -
3 1
L o
s T 40
I =
- -
o QL a0 -
= g
I ©
o 2 20 - _ .
= I Expectativa de vida
= o 10 - nos estados brasileiros 2007
' 3 anos
= g 66,4 - 68,6
L 68,7 - 70,6
1850 18970 1920 207-717
1840 1960 1980 2000 718-739
74,0- 75,1
Ano base
Fante: IBGE
Fonte: IBGE - Sintese de Indicadores Sociais
(http://ibge.gov.by/) Elaboragao: SEPLAG/DEPLAN - 11/2008 Q 750 1,500,
. WWW.scp.rs.gov.br/uploads/Expect_Brasil_07p.gif
N
Os farm T <™. salvam vidas !
S Tarmacos... I T 1 )% ".. salvam vidas !
0/ /' CH;

.
0/\ OH

penicillin G
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Research team formed Novel chemicals Chemicals tested for rormulation, stabiliy Company files

and objectives st gynthesized efficacy and safetyin scale-up synthesis, Imesti?\laﬁunal New
test tubes and animals. chronic safety in animals Drug {NC) apphication
Hesults used to choose with FDA
drug candidate.

|

Clinical studies
ANVISA
© - -
Orug is approved FOA reviews NDA Company files New Phase I large clinical Phase I studies Phase | studes
for marketing Drug Apphication (NCA) frials in many patents in patients (efficacy] in healthy humans

(tokeration)

Adaptado de Joseph Lombarding




Mercado farmaceutico mundial
% participacao por regiao

Asia )
6% Japao

Europa 7%
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America do
MNorte
52%

America
Latina
5%

\-\—A» Brasil 102 lugar mundial com US$ 15,7 bilhdes ,em 2010,

com ~20% de farmacos genéricos




INDUSTRIA
FARMACEUTIC:
NO BRASII

atorvastatina

calcica

10 mg

Universidade Federal do Rio de Janeiro [&»7)

Ijlbﬁbﬁgbf
NaH, DMF
refluxo

N N
0\ D 2 = ",
g linpertancla ela ;
intese de Farmaces | |
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Aspectos da Industria
Farmacéutica

e a industria farmacéutica é em
pesquisa ==» inteligéncia estratégica;

e forca de trabalho com postos qualificados;

* padrao de com vos farmacos;

e inovacao tecr
pesquisa e des

estimentos em

to (~ 8-10%);

. lintensa ativida priedade intelectual;

o faturamento stimado em US$ 895
\S@lﬁes. 2

|

\




Universidade Federal do Rio de Janeiro | 5427

Mercado Farmaceutico Mundial

Anos
%

2005 i 2006: 2007 i 2008 i 2009 i 2010 : 2011 i 2012

55,8 i598,2 605,2:649,0 i712,0 785,1 i 830,0 ; 857,3"

(10,4%)1 (6,0%) 1 (6,8%)1 (7,0%)t (6,0%)t (10,0%)1 (8,0%) (3,5%)1
US$S DINGES ceveveneerenencncaencsencnsesensnsescnsssasensnsnns >

América Latina: * Fonte: R Mullin C&EN, 2012, 90 (Dez. 10), p.15-20 18

Brasil: 2,7% (10° lugar) = US$ 17,7 bilhées (ca. >20%) & Principais classes terapéuticas:
Top-10: Co’s US$ 362,2 bilhoes (-1,2%) / Farm. US$ 76,7 (-2,3%) oncoldgicos (6,0%)

& anti-lipémicos (4,1%)



;-- {
3
=
b
=
|
=,
b
L=
=
=
Lt
=
i
b
il = |
-
=
[
T
=
=
=
—

Novos farmacos lancados por ano / 1999-2012

. maraviroc rivaroxabano pitavastatina
vorinostat

iconotido 2006 ‘2;?? 2008 2009 saxaglipina

24
- 2005 27 2R o 2010
' 21

31
2011

2004 crizotinibe
erlotinibe
Z;UBS 3]
ok 39 35 2012

25

risperidona _
o 2002 2001 200{]_ 1999 ivacaftor

- R imatinibe &Someprazola celecoxibe ;ﬁ
* Inovacoes terapéuticas

Fonte: Fonte: Annual Reports in Medicinal Chemistry, Market to Market, Volumes 35-47, ACS, 1999-2012
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at a time of transition.”
Drug Discovery J. Uppenbrink & J. Mervis,

Science 2000, 247, 1951

Special issue “Drug
Discovery

SCience ( www.sciencemag.org)




A

A invencio de 13rmacos ...

.ﬁ'.H'“'

SCl’enée S@ﬂ@m@é

Vol 303 Mo, B85
Pages 1713-128 §10

.....

Universidade Federal do Rio de Janeiro [&7)

.......

« Science 2000, 287, 1951 (J.Uppenbrink ¢ Science 2004, 303, 1713 (D. Kennedy)

& J.Mervis)

depende da pesquisa cientifica !



Pierre-dean Robiquet
1780-1840

Francois Magendie
1783-1855 Joseph B Caventou
Antoine Laurent de Juisseau 1 1795-1877

1748-1832 | |
Os vegetais e sua Pierre Joseph Pelletier
“ordem admiravel’ Formulaire 1788-1842
1827 ‘
1811 Fisiologia experimental
l Substancias
Farmacologia | puras

Farmacognosia .- Fitoquimica

é uma ciéncia multidisciplinar que contempla o estudo das propriedades fisicas, quimicas,
bioquimicas e bioldgicas dos farmacos ou dos fadrmacos potenciais de origem natural
assim como busca novos farmacos a partir de fontes naturais (Soc. Bras. Farmacognosia)



Cronologla da descoberta de farmacos

AAS *, 1889 1989 , ozagrel mifepristona
y ) barbittricos «—1923 1990 ,» salmeterol, amlodipina i ‘
-= 1991 . . = |
E cloroquina < 1934 1992 » alpidem, paroxetina W
T sulfonamidas «—1932 > paclitaxel =
'E'. penicilina < 1942 1993 » tacrina, fanciclovir
o) nitrofurano «—1992 1994 , irinotecan, pimobendano "y
il 1| I8
= progesterona< :252 11999956 » indinavir, losartano
‘,E:_, talidomida <« 2 » docetaxel, atorvastatina
FFE haloperidol < 1958 1996 , Zzileuton, olanzapina
= verapamil < 1962 1997 , zafirlukast, montelukast
il | indometacina «—1963 1998 » infliximabe sildenafila efavirenz
Tim <1964
¥, propranolol < 1968 1999 » celecoxibe orlistate
-2 salbutamol « 2000 . i 1
= 1and. 1970 » galantamina rofecoxibe
rostaglandinas < L -
P I 1970 2001 , imatinibe rosiglitazona
Oxamniquina < 1975 2002 » voriconazola, etoricoxibe
cimetidina nifedipina 2003 |
1976 » gefitinibe, aripiprazola — ]
atenolol .
o7y 2004 , rosuvastatina,
captopril _ e
PIOPT < 2005 » pregabalina, Caduet® i
N tamoxifeno (1978 2006
N, > risperidona, erlotinibe Letairis
= praziquantel _ 1979 2007 . . ambrtsen_t_qg
= 1980 » Mmaraviroc, ambrisentam oo
oxicams < 1981 2008 » etravirina
ranitidina aciclovir 2009 » pivastatina g
mefloquina misoprostol 1985 2010 » fingolimod R S
fluoxetina ciprofloxacina 1986 2011 , boceprevir, crizotinibe
lovastatina zidovudina , 1987 2012 » apixaban, tofacitinibe

cetirizina, enalapril _ 1988




Biochemistry 1987, 26, 68886891

[ BIOCHEMISTRY

®

The Two Cultures: Chemistry and Biology'

Arthur Kornberg

Depariment of Biochemistry, Stanford University, Stanford, California 94305 cthur Kberg
Received July 14, 1987 1918-2007

Much of life can be understood in rational terms if expressed in the language of chemistry. It is an international

language, a language for all of time_and a language thatgxplains where we e from, what we arg,and w

physical world will allow us to go. C
X biological sciences. Unfortunately, the f
—> chemistry from biology.

‘“...the historical roois of

chemistry ..« bioloqy

are intertwined in many places...

uversyorsaniors P RRArmaceutical chemistry was until
recently the bastion of organic chemistry...
in the search for alternative or superior
drugs for the treatment of various diseases...”

A. Kornberg, Science and medicine at the millennium, Braz J Med Biol Res, 1997, 30, 1379



Economia do conhecimento

R,

o Criar conhec1ment0 m

Induastria farmaceutica

» [Férmaco}

idade Federal do Rio de Janciro &)

Capacidade Capacidade
z ( tecnolédgica " industrial
2 >
L J a a\. Mercado

Postos de trabalho qualificados

Universidade.’ s Inovacio
Formacao @ﬁ@mtﬁﬁ@a $

T
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Curso superior

<

Propriedade intelectual



Aonde se faz pesquisa ?

M industria
O Governo

O Univ. e outros

1_

Universidade Federal do Rio de Janciro [&7)

Realizacao de P&D

Adaptado de C. H. Brito Cruz & C. A. Pacheco, “Conhecimento & Inovagao: Desafios do Brasil no
Século XXI”, em www.inovacao.unicamp.br/report/intc-pacheco-brito.pdf (2/01/2009)
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Densidade de pesquisadores no Brasil

Mexico o

China

Argentina

EU-27

Germany
France

Canada

United Kingdom

S. Korea

United States

0,00 2,00 4,00 6,00 8§00 10,00
Researchers per 1000 workforce

133 mil pesquisadores
no Brasil

 57% em universidades

« 37% em empresas

« PINTEC 2010 mostra
diminuicao do numero de
pesquisadores em empresas

Pesquisadores ativos

e Brasil tem
* 1/3 da Espanha;
« menos de 1/4 da Coréia
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Universidade Federal do Rio de Janeiro [&»7)

196 pesquisadores
ganharam o Prémio
Nobel de Medicina
(1901-2010)

Howard W. Florey Ernest B. Chain

Alexander Fleming
1881-1955

http://nobelprize.org

1945

1898-1968 1906-1979



1896 - Médico na Ecole du Service de Sante Militaire de
Lyon, com tese intitulada “Contribution a I'eétude de la
concurrence vitale chez les micro-organismes: antagonisme
entre les moisissures et les microbes”, 1897

Penicillium glaucum

Ernest Duchesne

(1874 —1912) 908 . st. Mary's Hospital em King Cross, Londres
Prémio Nobel de Medicina em 1945

1939 — Un Oxford.equipe envolvida -

nos estudos de substancias anti- Alexander Fleming
bacterianas defungos (1881 — 1935)

Prémio Nobel de Medicina em 1945 ,

1942 — Un Oxford elucida a

estrutura por difracao

de raios-X

Prémio Nobel de Quimica em 1964

Howard Florey Ernst B Chain

(1898 — 1968) (1906 — 1979)
Norman G Heatley

(1911 — 2004)

(1899 — 1959) u 90s. (1910 — 1995)

Producao industrial da penicilina (1944)

73 John C Sheehan (1915 — 1992) — Sintese total da penicilina (MIT, 1957)




Existem trés estagios
para a descoberta
cientitica:

, A4S pessoas
duvidam que seja
verdade, :
elas negam que seja

| importante
1769 1859 elas a creditam a pessoa
errada.
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A J Physiol 1948, 153, 586

AVERR AN Jou RNl

A STUDY OF THE ADRENOTROPIC RECEPTORS | o Fisioscy

RAYMOND P. AHLQUIST | @
i
N

From the Depariment of Pharmacology, University of Georgia School of Medicine |

AUGUSTA., GEORGIA e AL

Universidade Federal do Rio de Janeiro |

. \ Propranolol (Inderal®)
Premio Nobel ICI, Inglaterra (1965) @

1988

1924-2010 —Sir James W. Black
— | L o

R Ganellin, W Duncan, Obituary James Black (1924-2010), Nature 2010, 464, 1292; CPPage, ] Schaffhausen, NP Shankley,
The scientific legacy of Sir James W. Black, TiPS 2011, 32, 181;



__ __ Estatinas
“ @i Top Selling
1985 - Bruce Roth ', drug in hi$tory

O

. Alorvastatina

HMG-CoA Reductase
Inhibitors

Universidade Federal do Rio de Janeiro [&»7)

J
AOVacao

. % I
_ 9 radical

Farmaco recordista ANy
mundial em vendas: mvjlmgﬂ
US$ 150 bilhoes .

o Nobel

JL Goldsteln MS Brown

A

A Endo AA Patchett

GROUP
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IMPOTENCIA
DIABETES
AIDS
DEPRESSAO
COLESTEROL ALTO
DORES

A revolucaa no tratamento
desses males na era dos

SUPERREMEDIOS




[ FE Ministério da Ciéncia e Tecnologia B.L

inct
institutos nacionais QCNP‘I

de ciéncia e tecnologia

& Apresentacao # Institutos & Noticias ¢ Contato

€ Noticias

Pesquisadores do INCT de Astrofisica
puldicam 100 artigos em oito meses

Um dos maiores

programas
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; - UFMG faz pesdquisa pioneira para tratamento
de Ciéncia : da dengue

-
r

L

e Tecnologia

T u INCT de Fixagio Biologica de Hitrogénio

do Brasil ﬁ promove simposio internacional em
; j I setembro

S3o 122 os INCT's;
19 no ERJ !
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Instituto Macional de Ciéncia e Tecnologia
de Farmacos e Medicamentos 591
!

I e www.inct-inofar.ccs.ufri.br
& Sumirio
= * PreAmbulo
E dédia * Miss3o do INCT-INOFAR
E * Comité de Governanca &
= ~ Acompanhamento (CGA)
-4 apresentacao |, competéncias regionais & equipes de
.= pesquisa associadas

* Cadeia de inovacao em farmacos:

Oportunidades na inovacao radical
Oportunidades na inovacao incremental
* Consideracoes finais

INCT DE FARMACOS E MEDICAMENTOS
INCT-INOFAR




Cadeia de inovacao em farmacos e medicamentos

Qualificagdo de pessoal técnico, técnico-cientifico e cientifico (graduado e pés-graduado) / Universidade-Empresa / sigilo & confidencialidade

= s
i Composto Prototipo Biodisponibilidade F2sePré-Clinica Farmacologia Clinica

= Eleics ®  Descoberta 20 ADMET* @ @ Ensaios Clinicos ——@
—_— eigao T - 50 O - - S gt N - SR >

b
= A?:o Estratégias de Farmacologia Viade Toxicidade aguda
Eé i, - Planejamento Bioensaios | Administracdo | Toxicidade crdnica | Face1 | Face? | Fase3 | Fase4

Terapéutico e B (23 : i
= Molecular invitro/in vivo| Metabolismo | Scale-Up primario
E patologia Quimica medicinal Bioguimica *ADMET = Absorcao; Distribuicdo; Metabolismo; Eliminacdo; Toxicidade.
- nct _
o : ) e,
. Estrutura do biorreceptor :

T i . - o2 ééxsﬂo
E (3D cristalina / solucdo) F'TD’EE{;H&E:I ol T ©
= Validacio do patentaria

. conceito —| Rota sintética escalonada
= terapéutico also,

terapeutico Propriedade intelectual = Scale-up secunddria

_ Informatizacao do processo

- Métodos analiticos quantitativos @

C"ando Praticas de producao
- —

valia
A . Métodos analiticos qualitativos o
cCom ciencia Normas regulatorias
.
& . Métodos bioguimicos i T
tecnologia SDEICACHD
= Licenciamento
Desenvolvimento farmacotécnico o Comercializac3o




Ciclo do desenho e planejamento de novos farmacos e medicamentos

» Estudos de * Fase 1: seguranca -
Fase Clinica * - Fase 2: Eficacia MEd Icamento
. Fase 3: Registro » Desenvolvimento | galénico

Novo Farmaco

£
=
—
0
L=
=) .
= Desenvolvimento
=]
=
F-: ES,tu.dDS + Analitico
= Clinicos . Escalonamento
=
= « Protec3o Intelectual =
:-E-.' A I- s a
i valiaga e4e po
o NovoPrototipo Quimica -
Medicinal
m
0O « Desenho estrutural 3
L= . #Planejamento e
Vibao atual da cadeia de \ > : | s st vt :
N ) Desenho SR 0
!!]ovacao em farmacos Abordagem Molecular . Identificacdo de ligante [
« Eleicdo do Alvo-terapéutico Fisioldgica * Bioensaios in vivo 5
Estrutura 3D » Composto-prototipo
( O
« Desenho baseado no alvo . ADME / Toxicologia g
- Hipdtese molecular . ) E
2 5 z + Otimizagao do prototipo
Desenho baseado no ligante « Estratégia Analogo-ativo d

Figura adaptada doWebsite da Eli Lylli Co.
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IHCt instituto nacional

593 de ciéncia e tecnologia de Farmacos e Medicamentos
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www. inct-inofar.cos.ufr).br
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Project CNPg 573.564/2008-6

INCT-INOFAR

A missao do INCT-INOFAR

s Organizar as competéncias cientificas nacionais em uma

Scientific adviser board rede efetiva de pesquisa em farmacos;
(SAB)

Team
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s Apoiar projetos de pesquisa cientifica multi-institucionais

Research groups r
il voltados para novos farmacos;

Research people

s Contribuir para a inovacao incremental e radical em novos
Useful articles farmacos e genéricos;

Publications s Estudar e desenvolver a sintese total de genéricos,
intermediarios avancados e matérias-primas;

Contribuir para a formacao cientifica qualificada de pessoal
em quimica medicinal & farmacologia;

Videos

Promover a divulgacido das ciéncias dos farmacos e dos
medicamentos, assim como seu uso racional e seguro;




Iro

WORKSHOP INAUGURAL

Por liicia Beakris Tomes

INCT de Farmacos e Medicamentos retine liderancas cientificas
para tracar Plano de Metas 2009

Sresidentes do CNEBg e FAPERDT particinararn do Workshop Inaugural realizado no 827

Herdeiro cientifica do Instituto do Milénio Inovagdo e Desenmwolvimento de Farmacos e
Medicamentos (M-INOFARY, o Instituto Macional de Ciéncia e Tecnologia de Farmacos e
Medicamentos (INCT-INFOAR)Y realizaw, em 06 de margo de 2009, o seuWarkshop Inaugural,
ha cidade do Rio de Janeiro.

Universidade Federal do Rio de Jane

=
inct

Institutos nacionaks

de ciéncia & tecnologia




Estrutura organizacional

g I '\.L I Instituto Nacional de
pﬂ. : CCiéncin < l.\'.'l.'lt\‘ll.'\l_'."!.l.
"'E E'?E de Farmacos e Medicamentos
é ;k‘Fr’;ﬁ ‘ wwww dinct-inofar.cos. ufrj. by
= ’ I
=
e Comité de Governanca & \ 2 ' = . L A
_E Acompanhamento (CGA) Coordenacdo Cffl’lSU“DflE}ClElltlflca
e ) Dr Eliezer ) Barreiro (UFRJ) Dr. Francisco S Guimardes (USP-SP)
= Dr Ang:e[u C Pinto (UFRJ) Vice-coordenacio Dr Vitor F Ferreira (UFF)
L Ak I_-‘EIO'SE B-eraldn (UFMG) Dr Fernando Q Cunha Dr Antonio Monge (Espanha)
= Dr Luiz Carlos Dias (UNICAMP) \ (USP-RP) : Dr Camile G Wermuth (Franga)
LE Dr Marco Aurélio Martins \ Dr Simon Campbell (UK) p
= (FIOCRUZ) I )
— -
Dra Vanderlan Bolzani (UNESP) Superintendéncia Cientifica
/ Dra Lidia Moreira Lima (UFRJ)

r

Gruposde Pesquisa Associados]

Antonio Monge, Universidad de Navarra,ES

15 IES f 3ICT’s ; 4 Em presas Camille G. Wermuth, Prestwick Co., llkirch, FR
. 1Inst. Internacional HCEPHA] 3 Simon Campbell, ex-Pfizer Major Scientist UK
Secretaria Financeira ] . .
o A SECRETARIAS Secretaria Executiva
S0M G0 A maxla Naccor L J Ana Carla dos Santos
Secretaria de Comunicac¢do Secretaria de Extensdo
Fabricio Maia da Silva Salvador Ana Cristina da Mata da Silva




PROGRAM
May 14, 2012
Belvedere room — 12 floor

9:00 am ~ openi
de 9:30 am - Dr. Si
Lanc:

10:30 am — Coffee bre

11:00 am — First preseriges
(3-4 projects)

‘, 1:00 pm - Lug
- >
-

:00 pm —

From left to right: Professor Angelo da Cunha Pinto (Institute of Chemistry, UFRJ) , Professor Fernando Q ueiroz Cunha (Vice-
Coordinator), Faculty of Medicine, USP-RP), Professor Luis Carlos Dias (Institute of Chemistry, UNICAMP), Professor Eliezer J.
Barreiro (Coordinator, LASSBio, UFRJ), Professor Vanderlan da S. Bolzani (Institute of Chemistry, UNESP), Professor Lidia M. Lima
(LASSBio, UFRJ), Dr Simon Campbell (External Advisor), Professor Heloisa O Beraldo (Institute of Chemistry, UFMG), Professor
Marco Aurélio Martins (FIOCRUZ-RJ).
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Avaliacao histologica e estereologia pulmonar— Laboratorio de Inflamacao— I0C-FIOCRUZ.
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Fernando de Queiroz Cunha — Professor Titular — USP/RP, SP
Angelo da Cunha Pinto —Professor Titular — UFRJ, R]

Francisco Radler de Aquino Neto —Professor Titular —UFRJ, R]
Marco Aurélio Martins — Pesquisador Titular — FIOCRUZ, RJ
Patricia Rieken Macedo Rocco — Professor Titular — UFRJ, R]
Ronaldo de Albuquerque Ribeiro —Professor Associado — UFC, CE

Heloisa de Oliveira Beraldo — Professor Titular = UFMG, MG

Luiz Carlos Dias — Professor Titular — UNICAMP, SP

Vanderlan da Silva Bolzani — Professor Titular — UNESP/Araraquara, SP
Thereza Christina Barja-Fidalgo — Professor Associada — UERJ, RJ]
Manoel Odorico de Moraes Filho — Professor Titular — UFC , CE

Carlos Alberto Manssour Fraga — Professor Titular — UFRJ, RJ
Francois Germain Noel — Professor Titular — UFRJ, R]

2 dores internacionais Adelaide Maria de Souza Antunes = Professor Titular — UFRJ, RJ

rofessor Hugo Cerecetto
(Professor Stefan Laufer

UNIVERSITAT
TUBINGEN %

Gisele Zapata Sudo — Professor Associada — UFRJ, R]

Roberto Takashi Sudo = Professor Titular — UFRJ, R]

Stela Maris Kuze Rates - Professor Associada III — UFRGS, RS

Carlos Mauricio Rabello de Sant’Anna — Professor Associado III — UFRRJ, R]
Margareth de Fatima Formiga Melo Diniz —Professor Associado — UFPB, PB
Francisco José R. Paumgartten - Pesquisador Titular III - ENSP/FIOCRUZ, R]
Lidia Moreira Lima — Professora Associada I — UFRJ, RJ

Claudio Viegas Jr — Professor Adjunto IV — UNIFAL, MG

MEDICAM E\H@Fla de Oliveira —Professor Associada I — UFG, GO

=
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Sempre em parceria com vocé

InVitro Cells [ ';]

\s associadas

Ricardo Menegatti — Professor Adjunto III — UFG, GO
Magna Suzana Alexandre Moreira — Professor Adjunta III — UFAL, AL
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v’ Tendéncia a estagnacido em mercados maduros e dinamismo
nos emergentes

v' Expiracdo de patentes (= US$ 89 bilhdes em vendas até
2015) e esvaziamento de pipelines

v’ Grandes empresas buscando novas plataformas tecnoldgicas e
mercados emergentes

v Aumento dos custos de P&D e recente redugio do nimero de
lancamentos de novos medicamentos provenientes da rota
qUimlca - Inn0vati0n GCZD Movos medicamentos aprovados pelo FD&

Tecnologia
Quimica Biotecnologia
2008 24 0
2008 19 8
2010 15 B

é"“& dané¢a epidemioldgica: maior incidéncia de doencgas
L eroniegdegenerativas (cancer, Alzheimer)

\cexpegtativade yida, | qualidade de vida

INCT-INOFAR
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Resultados: Inovacao radical
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www.inct-inofar.ccs.ufrj.br/download/aar/2009.pdf
www.inct-inofar.ccs.ufrj.br/download/aar/2010.pdf
www.inct-inofar.ccs.ufrj.br/download/aar/2011.pdf

www.inct-inofar.ccs.ufrj.br/download/aar/2012.pdf




Universidade Federal do Rio de Janeiro

Discovery of novel
anticancer drug
candidates designed as
novel combretastatin
A4 analogues LASSBio-
UFRJ / FM-UFC

BR 10 2012 007619 5

inflammatory drug candidates

s designed as p38 MAPK inhibitor
TDEA Fiocruz/ LASSBio-UFRJ
\W02012054996 J

a

ntileishmanial activity of
new N-acylhydrazone
derivatives and analogues
ICB-UFAL / LASSBio-UFRJ
BR 10 2012 019095 8

/Discovered y of novel anti- \

|

>

N-Phenylpiperazine
derivatives as prototypes
to develop new atypical
antipsychotic drugs
FF-UFRGS / LASSBio-
UFRJ

INCT-INOFAR Av. Carlos Chagas Filho 373, Centro de Ciéncias da Saude (CCS) Bloco K, 2° andar, Sala 23,
Cidade Universitaria: Caixa Postal: 68043. CEP: 21944-971. Rio de Janeiro. RJ. Brazil
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Prof. Angelo da C. Pinto, Barbara V Silva
UFRJ

atorvastatina Vendas mundiais: US$ >1 bilhdo (2010)
CF3

00000

INPrEF A2 Car oS DiEsNTOS < woH
UNICAMP
SUS




VI Reuniao de Acompanhamento
& Avaliacao
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INCT DE FARMACOS E MEDICAMENTOS Rio de Janeiro, maio de 2012.

INCT-INOFAR

A A equipe




VIl Workshop de Acompanhamento
& Avaliacdo / INCT-INOFAR
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INCT DE FARMACOS E MEDICAMENTOS
INCT-INOFAR

A @ouUIipPE

Rio de Janeiro, 24-25 abril de 2013.
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QUIMICA MEDICINAL qU|mlca nova
AS BASES MOLECULARES JANEIRD 1o
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- Lidia M. Lima e
NeAD Quim. Nova 2007, 30, 1456-1468 -

QUIMICA MEDICINAL MODERNA 7
DESAFIOS E CONTRIBUI(}AO BRASILEIRA

]RCT Instituto T 1._{'-r'|:||-.|-._'
Ciéncia & Tecnolosia

roi .

L= de Farmacos ¢ Medicamentos

Universidade Federal do Rio de Janeiro ) {5687

n-- : §dnlg RAcnPq & earera
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R. S.Bastos, B. V. Silva, A. C. Pinto,

Rev. Virtual Quim., 2009, 1, 67-86.

A QUIMICA MEDICINAL BRASILEIRA DE 1998 A 2008

NOS PERIODICOS JOURNAL OF MEDICINAL CHEMISTRY,
BIOORGANIC AND MEDICINAL CHEMISTRY,
BIOORGANIC AND MEDICINAL CHEMISTRY LETTERS

E EUROPEAN JOURNAL OF MEDICINAL CHEMISTRY.
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Novos Compostos-Prototipos Descobertos no LASSBio

=B
10 INPI # 38201866 de 29/04/1999
INPI # 0401660-2 de 09/04/2004 mm
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CyHy N, WE

Cy2HyMN30,5

SPTO Patent # 7.091.238

August 15, 2006

INPI # 0303465-8 de 05/09/2003

Braz J. Biol. Med. Res., 36, 625 (2003) J. Pharmacol. Exper. Therap., 299, 558 (2001)

Br. J. Pharmacol., 134, 603 (2001)

Bioorg. Med. Chem., 11, 4807 (2003)

. Br. J. Pharmacol., 135, 293 (2002)
J. Pharm. Biomed. Anal., 33, 1127 (2003)

Quim. Nova, 25, 1172 (2002)

Quim. Nova, 27, 949 (2004)

Eur. J. Pharmacol., 470, 79 (2003)
J. Mass Spectrometry , 40, 815-820, (2005)

INPI # 0403363-9 de 20/08/2004
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RESULTADO DA PESOUISA (27/08/2011 as 07:21:27)
Pesquisa por: 'ELIEZER ] BARREIRO no inventor'

[ane

Processo Deposito Titulo

DERIVADOS N-ACILIDRAZONICOS, PROCESS0 DE PRODUCAQ DE COMPOSTOS N-ACILIDRAZONICOS,
COMPOSICOES FARMACEUTICAS CONTENDO 0S MESMOS, USOS E METODOS DE TRATAMENTO

DERIVADOS IMIDAZO [1,2-a] PIRIDINICOS, COMPOSICOES FARMACEUTICAS COMPREENDENDO 05 MESMOS E
PROCESSO0S PARA SUA PREPARACAO

USO DE COMPOSTOS QUINOXALINICOS ACILIDRAZONICOS, E COMPOSICOES FARMACEUTICAS CONTENDO 0S
MESMOS, NO TRATAMENTO DE QUADROS INFLAMATORIOS, DOR AGUDA E CRONICA

COMPOSICAO FARMACEUTICA ANTIINFLAMATORIA E ANALGESICA CONTENDO DERIVADOS N- ACILIDRAZONICOS
DO SAFROL, USO, E PROCESSO PARA SUA PREPARACAD

COMPOSTO UREIDICOS, COMPOSICOES FARMACEUTICAS CONTENDO OS MESMOS E SEU USO NO TRATAMENTO DE
DOENCAS TNFLAMATORIAS

DERIVADOS 1-METIL-3,6,7,8 - TETRAHIDROPIRAZOLO [3,4,-B] PIRROLO [4,3-D] PIRIDINA-6,8-DIONA,
PROCESSO DE PREPARAGAO, COMPOSICOES FARMACEUTICAS CONTENDO 0S MESMOS E USOS RELACIONADOS
FI0405418-0 02/09/2004 USO DE DERIVADOS N-FENILPERAZINICOS E COMPOSICOES FARMACEUTICAS CONTENDO OS MESMOS
PID403363-0  20/08/2004 RELAXANTES MUSCULARES SELETIVOS E COMPOSIGOES FARMACEUTICAS

USO DE ANTAGONISTAS A-ADRENERGETICOS N-FENILPIPERAZINICOS, COMPOSICOES FARMACEUTICAS
CONTENDO 0S MESMOS E PROCESS0S PARA SUA PREPARACAO

DERIVADOS N-FENILFTALIMIDICOS E CARBAMOIL BENZOICOS FUNCIONALIZADOS, PROCESSOS PARA SUA
PREPARAGAO E COMPOSIQOES FARMACEUTICAS CONTENDO 0S5 MESMOS

NOVOS DERIVADOS PIPERIDINICOS, COMPOSICOES FARMACEUTICAS CONTENDO 0S MESMOS E PROCESS0S
PARA SUA PREPARACAD

PIN303465-8 05/09/2003 NOVOS DERIVADOS N-FENILPIPERAZINICOS E ODMPDSIQ&ES FARMACEUTICAS CONTENDO 05 MESMOS

USO DE NOVOS ANTAGONISTAS .a. - ADRENERGICOS N-FENILPIPERAZINICOS DERIVADOS DO SAFROL,
COMPOSICOES FARMACEUTICAS CONTENDO 0S MESMOS E PROCESSOS PARA SUA PREPARACAO

NOVOS COMPOSTOS BI-PIRAZOLICOS FUNCIONALIZADOS, NOVA CLASSE DE AGENTES ANTI-INFLAMATORIOS
NAO-ESTEROIDES SINTETICOS
PI8201868-5 31/03/1982 SINTESE DE PROSTAGLANDINAS DA SERIE DESOXI-11-PGE

PI0B06985-9 16/10/2008

FI0711519-9 20/09/2007

PIO705051-8 31/05/2007

PI0G01885-8 15/05/2006

PIOS02016-6 03/06/2005

b
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PI0S00727-5 03/03/2005

PI0401797-8 20/05/2004

PI0305690-2 08/10/2003

PI0202025-4 20/05/2002

PI9902960-0 29/04/1999

O
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(f0) PID401660-2 27/04/2004
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Paginas de Resultados: 1
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XX Reuniao Anual de Avaliacao LASSBio, Barra Nova, Saquarema, RJ, dez 2012.
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Portal dos
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521796

Popularizacao e divulgacao das Ciéncias dos
Farmacos e Medicamentos
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Farmacos e Medicamentos
INCT-Inofar amplia a busca
por farmacos e
medicamentos

LASSBio convida candidatura de
Técnicos em Quimica.

Interessados contactar
ejbarreiro@ccsdecania.ufrj.br

y Nova Revista de
I:‘ Quimica langada!
9 CONHECA A
REVISTA VIRTUAL
NE OIITMTCA

Parceiros: A construcdo deste Portal foi possivel
1 5/1 1 /201 0 INC In gragas ao apoio da FAPERJ através de
é (o) seu programa de - Edifal FAPERJ
ﬂSSBIo T Rl 04/2007.
EEmmm————— ¥l y Conheca os projetos contemplados
R | [OEmvostans
AV Inovagdo Tecnolégica em ]

LASSBio comemora 15 anos
difundindo o Ensino e a Pesquisa
da Quimica Medicinal no Brasil

SENIZIIED

INCT DE FARMACOS E MEDICAMENTOS
INCT-INOFAR

de Pés-graduacao (M&D) em Farmacologia e Quimica

Medicinal, ICB-UFRJ:;
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Compartilhar Denunciar abuso Prdximo blogs

| De CONVITE

farmacos e

suas
descobertas

Pretende-se tratar de temas, opinides,
comentarios sobre a Ciéncia dos Farmacos,
seu uso seguro e beneficios. Aspectos da
formag&o qualificada de universitarios e pos-
graduandos nas Ciéncias dos Farmacos
também sé&o de interesse.

http://ejb-eliezer.blogspot.com

SEGUNDA-FEIRA, 14 DE HOVEMBRO DE 2011

A descoberta da E ﬂu«mu: ?;’zm :
penicilina ,m...,..f |

promoveu o :

desenvolvimento R

da quimioterapia e

indmeros =

diversos

antibiéticos  se

somam na

composicdo do

atual  arzenal

terapéutico. Além da diversidade quimica destas substdncias

bioativas, em termos moleculares, varios s30 Seus 05 MeCaniSMOs
farmacologicos de acdo. Ao lado dos antibidticos, outros farmacos
sdo classificados como gqumioterapicos e entre estes estdo os

farmacos oncologicos, onde se encontram os antibidticos anti-
cancer, como as antraciclinas, e destacam-se a daunomicina

{daunorubicina) descoberta nos laboratérios Farmitalia na cidade de
Mildo, Italia, por Aurelioc Di Marco, em 1962, isolada do fungo

Streptomyces peucetius e seu derivado 14-hidroxilado, adriamicina,
que podem ser consideradas as moléculas pioneiras desta classe de
agentes oncoldgicos.




' Os produtos naturais e
@s farmacos movadores

IV Slmpzqsm Nacional de Produtos Naturals

: Programa de Produtos Naturais e Sintéticos Bioativos i
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Uma das sete maravilhas do mundo moderno!
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“Quem e pequeno
vé no maior apendas

 Um pequeno

HERMANN

HESSE

= e Sidarta
* Herman Hesse
1877-1962
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Patentes a expirar em 2012

Data Marca® Nome Empresa Vendas
(més) 2010 (USS)
03 Seroquel | quetiapine AZ 6,8 bi

03 Lexapro escitalopram | Lundbeck 2,3

04 Provigil modafanil Teva 1,1

05 Plavix clopidogrel Sanofi/BMS| 8,9

08 Singulair | montelukast | Merck 5,5

08 Actos pioglitazona | Takeda 4,3

09 Diovan valsartan Novartis 4,1

Fonte :IMS




Ano

1997

1998

1999

2000

2001

2002

2003

2004

2005
2006
2007

2008
2009

2010

2011

Farmmaco

Montelucaste
Sildenafil
Celecoxibe
Esomeprazola
Fiprasidona
Imatinibe
Rosuvastatina
Erlotinioe
Eszopiclona
Vorinostat
Maraviroc
Etravirina
Saraglipina

Dabigatrin

Rivaroxibano

Indicagao
Terapéutica

Anti-asmatico
Disfuncao erétil
Anti-inflamatario
Ulcera péptica
SNC

Cancer
Anti-lipémico
Cancer

SMC
Cancer

Anti-viral

Anti-viral

Diabetes

Anti-coagulante

Anti-trombdtico

Empresa

Merck

Pfizer

Pfizer
Astra-Zeneca
Pfizer
Movartis
Astra-Zeneca
Genentech
Aventis
Merck/Patheon
Pfizer

Janssen

BM Siastra-
Zeneca

Boehringer-
Ingelheim

Bayer

a) SMNC = sistema nervoso central



(Descobrir)

ato ou efeito de descobrir (algo), retirando-lhe a
protecao, a cobertura, a capa ou involucro que
cobre, esconde; descobrimento;

(Inventar) '

criacao de algo através do conhecimento cientifico,
técnico; coisa inventada; invento;

Invencao
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Projeto CNPq n?® 573.564/2008-6 «» FAPER) n® E-26/170.020/2008

P Farmacos Genericos cHs
¥ ]
: o g
© COOH
i “\\“\OH
<
=
E
E F CH3
_?1: N
- inct —
:GUE \ / CH; ., Prof. Angelo C Pinto
,E (’j Dr Barbara Vasconcelos da Sillva
= NH - o
= el Instituto de Quimica
0 e
/ \ Vendas mundiais: USS >1 bilhdo (2010)
KFToR =
atorvastatina

H
e _N o)
Prof. Luis Carlos Dias \©\
Dr Adriano Siqueira Vieira CF,
'%‘.'\% Instituto de Quimica > \/6

uuuuuuu

INPI Patent, 2011 (BR)
fluoxetina
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