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RCPG :

famille de protéines à 7 hélices transmembranaires couplés aux protéines 
G trimériques. 

La diversité des cibles



Les RCPG

• Les récepteurs membranaires des 
médiateurs
– médicaments : agonistes / antagonistes

• Environ 800 récepteurs heptahélicoïdaux, 
couplés aux protéines G 

• trimériques, RCPG,  
• Exemples : récepteurs 
• adrénergiques  et  …
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Les RCPG



• Récepteurs orphelins : récepteurs 
clonés mais dont on ne connait pas le 
ligand endogène.

• Pharmacologie inverse : identification du 
ligand endogène, synthèse de ligands 
sélectifs,   recherche de l’utilisation 
thérapeutique

Les RCPG



Les RCPG

Modifié  d’après Landry & Gies, 2009

Nombre de résidus amino-acyls des RCPG : de 290 à plus de 1200.



Les RCPG : le couplage

Modifié  d’après Landry & Gies, 2009

Enzyme cytosolique : 
phospholipase C

Enzyme membranaire : 
Adénylate cyclase

Enzyme membranaire : 
Canal ionique



Les RCPG : classification

Famille 1a Famille 1b Famille 1c

Famille 2 Famille 3

Hormones protéiniques
de masse importante

Hormones 
glycoprotéiniques

Petits 
neuromédiateurs

Hormones peptidiques 
neuropeptides 

Ca++, GABA-B
Glutamate

Modifié  d’après Landry & Gies, 2009



Les RCPG : les protéines G
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Les RCPG : désensibilisation

GTP 
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d’endocytose
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Dégradation
enzymatique

Recyclage vers 
la membrane

Modifié  d’après Landry & Gies, 2009




GRK

Désensibilisation 
homologue.

Clathrine
-arrestine

…



• Les récepteurs activés par une protéase : 
PAR 

Les RCPG : cas particulier 

Clivage par la thrombine



Les récepteurs des opioïdes

Neuropeptides endogènes = mêmes effets 
que la morphine.
Ils assurent la transmission nerveuse dans 

la paroi intestinale, la moelle épinière et le 
système limbique (SNC).
Rôle dans la nociception.
Tous couplés à Gi/o



Les récepteurs des opioïdes

Modifié  d’après Landry & Gies, 2009



Les récepteurs des opioïdes

• Action sur le système nerveux central : 

• La morphine est dotée d'une action 
analgésique dose-dépendante... Sur les 
centres respiratoires et celui de la toux, la 
morphine exerce, dès les doses 
thérapeutiques, une action dépressive...  La 
morphine provoque un myosis d'origine 
centrale. 
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