Kinazoveé inhibitory




Dulezité otazky

— Co je to inhibice respektive inhibitor?
— Jakeé ma funkce kinaza”? Co pro nas predstavuje?

— Jak probiha proces vyvoje inhibitoru?
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Enzym a jeho funkce/struktura
— Protein funguijici jako ,biologicky katalyzator*

— Pro nas dulezité védeét:
— Navazani substratu je podminka pro vykonani funkce enzymu.
— V naprosté vétsiné pfipadu jsou velmi selektivni.
— Substrat se vaze vzdy do jednoho mista.
— V jistych pripadech potfeba kofaktoru.

— Existuje néjaké pripodobneni z kazdodenniho zivota?
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Inhibice

— Proces zpomaleni nebo omezeni funkce.

— Dva hlavni typy inhibice:

— Vratna a nevratna

— Jak to tedy funguje? Priklady?
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Imatinib (Gleevec/Glivec), 2001

— Vzacny typ rakoviny akutni lymfoblasticka leukémie

— Vysoka umrtnost, smrt do 3-5 let od diagnozy.

— A lék je na svété! Az na to, Ze vubec.

— BI0001 Pribeh vedy: rakovina
— Prof. RNDr. Jan Smarda, CSc.
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-Nitraaniline

yntéza Imatinibu
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Drug Discovery Cycle

Compound
Collections.

Secondary Assays
efficacy, bioavailability,
toxicity, in vivo

Primary Assays

high throughput
in vitro

v

Indirect
Chemical nairee [ Lead Compounds
Synthesis and SAR
- h 4
Structural Characterization Candidate
of Protein-Ligand Complex Drug
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Jak takovy inhibitor vznikne?

— V dnesni dobé prevazne hledani na zaklade znalosti.
— Klasicka farmakologie metodou ,pokus-omyl*.
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— pokryti velkého mnozstvi velkych derivatu

— vyuzivane in silico vypocty
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Dulezité otazky

— Co je to inhibice respektive inhibitor?
— Jakeé ma funkce kinaza”? Co pro nas predstavuje?

— Jak probiha proces objevu inhibitora?
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Dekuji za pozornost




