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En la Tabla 7.1 se indican algunos de los grupos bioisostércos mds comu-
nes.

Tabla 7.1. Algunos de los grupos bioisésteros més corrientes.

Isdsteros clésicos que pueden funcionar como bicisésteros

Atomos y grupos monovalentes Bivalentes
A. —CHy ;—NH, \—OH . —F . —Cl A —CH—
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©) Distribuci6n electrénica, polarizabilidad, efectos inductivos, cargas. di-
polos y otras propiedades relativas a los efectos electrénicos. La equivalencia
enesté conceplo permite considerar bioisGsteros a los pares de sistemas ciclicos
catecol/benzimidazol, piridina/nitrobenceno o piridinio/anilinio (Figura 7.31).
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Figura 7.31. Ejemplos de bioisosteros por efectos electronicos.

d) Solubilidad en lipidos (lipofilia), como en los grupos ~CH,~ y ~S—, 0
bien -CH, y ~Cl, o en sistemas mds complejos como benceno o tiofeno.

€) Acidez (pK,), como en las funciones dcido carboxilico, sulfonamida y el
heterociclo tetrazol, cuyo prot6n ionizable tiene un valor de pK, semejante
(Figura 7.32).
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Figura 7.32. Ejemplos de bioisésteros por su caracter acido.
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f) Capacidad de formar enlaces de hidrogeno, como en los grupos ~OH de
fenol, CH,SO,NH- (metanosulfonamido) y R-NH-CO-NH- (ureido), en los
que las agrupaciones ~OH o -NH- son débilmente dcidas y buenos dadores en
enlaces de hidrogeno.

En conclusion, el éxito de una modificacin bioisostérea dependerd de que los
‘grupos que se intercambien sean equivalentes en aquellas propiedades que resul-
ten importantes para la accidn biologica de la familia de compuestos considerada.
Asf, para una serie de bioisGsteros, a mayor nimero de propiedades equivalentes
entre los mismos, mayores probabilidades de que se conserven las propiedades
esenciales de la molécula original. Asf, dos sistemas como el benceno o el tiofeno,
con semejante tamafio, forma, lipofilia y propiedades electrénicas, serdn inter-
cambiables en pricticamente todos los tipos de farmacos y. en efecto, esta es una
de las sustituciones bioisostéreas mds frecuentes. En cambio, dos grupos como
~CH, y -OH presentan muy pocas propiedades en comin. por lo que serdn esca-
sas las acciones farmacolgicas que no se muestren sensibles al cambio.
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