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Programme de la matiéere
Enzymologie Moléculaire et
Appliquée

Chapitre 1 : Interaction protéine/ligand

Sites équivalents indépendants

Sites équivalents dépendants

Sites non équivalents

Chapitre 2 : Enzymologie moléculaire et dynamique

Notion du site enzymatique

Les isoenzymes

Les complexes multienzymatiques

Les enzymes allostériques

Chapitre 3 : Régulation de l'activité enzymatique

Chapitre 4 : Les principales enzymes cibles en pharmacologie
*Déroulement des TD:

TD N°1 : Généralités sur les enzymes

TD N°2 : Interaction protéine/ligand

TD N°3 : Isoenzymes et site enzymatique

TD N°4 : Relations structure-fonction dans quelques systemes enzymatiques
TD N°5 : Enzymes cibles en pharmacologie

Canevas Master Pharmaco-toxicologie ( page 57)
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Les cibles d’un médicament Les principales enzymes cibles en pharmacologie

Inhibiteurs
d'enzymes

Ligands des récepteurs
+ D59 couplés aux protéines G

+ 25%

Ligands d'autres
récepteurs
membranaires

Molécules
de cibles inconnues

+ 15%
Ligands
de cibles diverses

Ligands Ligands
de canaux et pompes ioniques de récepteurs nucléaires
et de transporteurs membranaires

Figure 1.2 - Répartition des molécules utilisées actuellement comme médicament
en fonction de la nature de leurs cibles.
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i Les cibles d’un médicament Les principales enzymes cibles en pharmacologie
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» Transporteurs et pompes : cibles de médicaments
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» Transporteurs et pompes : cibles de médicaments

Neurone pré-synatique
* les inhibiteurs du transport ont une Rebdeta
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» Transporteurs et pompes : cibles de médicaments
Exemples de médicaments Enzymes et transporteurs

~__Transporteurs
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*ni i M ABC
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Figure 1 Représentation schématique du métabolisme des xénobiotiques
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» Transporteurs et pompes : cibles de medicaments
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>Transporteurs et pompes : cibles de medicaments
b. POMPES IONIQUES OU ATPASES ( H+/K+ ATPase ou pompe a protons)
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> Récepteurs: cibles de médicaments
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>Recepteurs cibles de medlcaments ,
Recepteurs membranaires
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>Recepteurs cibles de medlcaments
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» Recepteurs Récepteurs membranaires
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Figure 1. modulation des voies PI3k/AKT/mTOR et

Figure 1. Activation des voies PI3k/AKT/mTOR et RAF/MER/ERK, en présence de médicaments (rouge).
RAF/MER/ERK.

Méjean and Lebret (2008)
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i Les cibles d’un médicament Les principales enzymes cibles en pharmacologie

mTOR est un régulateur
central qui intervient
dans:

— La croissance et la
prolifération cellulaire

— Angiogénese
— Métabolisme cellulaire




Enzymologie Moléculaire et Appliquée

>Récepteurs: cibles de medicaments

Insuline

a voie PI13-kinase/Akt cible de ’insuline

Réponse

messagers secondaires

E. Jaspard (2011)

Activation du récepteur d’insuline
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