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Abstract

This presentation is a part of the curse “Basic Pharmacology” imparted
in the Medicine Academic Area, Health Sciences Institute of the
Universidad Autdbnoma del Estado de Hidalgo January — June 2011
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Resumen

La presentacion es parte del curso de “Basic Pharmacology” impartido
en el Area Académica de Medicina del Instituto de Ciencias de la
Salud de la Universidad Autonoma del Estado de Hidalgo.

Enero — junio 2011
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Generalidades de la materia

Farmacologia Basica

El objetivo del curso es aportar a los futuros
médicos los conocimientos basicos y las bases
biologicas del efecto de las sustancias
farmacoldgicas, aportando una fuente de
conocimientos respecto a la farmacocinética vy
farmacodinamia de |los medicamentos vy
xenobidticos, con la finalidad de sustentar las bases
terapéuticas en la clinopatologia para Ia
prevencion, diagnostico y tratamiento de los
padecimientos mas frecuentes en nuestro pais.
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Analgésicos y
antagonistas
opioides
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« Los opiodes son compuestos con efectos similares a los de
la morfina

El termino opiaceos son medicamentos como la morfina y
codeina que se obtienen de la amapola.

Actuan al unirse a receptores opioides en SNC e inducir efecto
semejante a las opiopeptinas (endorfinas y encefalinas)

Su uso principal es el de alivio de dolor intenso y la ansiedad;
pero su abuso es por sus efectos euforizantes
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Receptores opioides

Opipides interactuan con receptores protéicos de
SNC

inaciones nerviosas periféricas
L Aparato Digestivo (algunas)

Efectos dependen de 4 familias de receptores p o k y o (diferente
especificidad de fijacion con farmacos)

LA POTENCIA A LA CUAL SE UNEN A ESTOS RECEPTORES TIENE UNA RELACION DIRECTA
CON SUS EFECTO ANALGESICO. ( los opioides mas p)

Todos los receptores opioides se acoplan a la proteina inhibitoria G e
inhiben la adenilato ciclasa; tambien se relacionan con Canales
Ionicos (+ salida de K para hiperpolarizacion o disminuyen la
entrada de Ca que impide descarga neuronal y transmision)
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e Regulacion de la respiracion, tos, nausea y vomito;
mantienen TA, Diametro de pupila y control de
secrecion estomacal |

e Se encarga del dolor profundo mal localizado vy
modificado por las emociones

—

e Intervienen en la recepcién e integracion de
informacion sensorial (atenua estimulo aferente

doloroso) .

* Proceso de secrecidon neuroendocrina

e + en la AMIGDALA, no accion analgésica, pero si en
la “conducta emocional”
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Otros receptores:

e Inhiben liberacion dependiente de Ca de
sustancias proinflamatorias (sustancia P) de las
terminales nerviosas. EFECTO
ANTIINFLAMATORIO

e Se desconoce cual es su papel de estos receptores
en el proceso de nocicepcion.
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Fueries
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Agonistas fuertes:

« La MORFINA principal analgésico y es el profotipo
de los agonistas.

« La CODEINA esta en bajas concentraciones y €s menos
potente.
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MORFINA

MEPERIDINA
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PROPOXIFENO

CODEINA

BAJO ALTO
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AGONISTAS FUERTES )

e FENTANILO

e HEROINA

e MEPERIDINA
e METADONA

e MORFINA

e SUFENTANILO

. v

'AGONISTAS
MODERADOS

e CODEINA
_* PROPOXIFENO
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Selectividad de los opiaceos sobre receptores

subtipo de receptor

Agente Mu Delta Kappa
Encefalinas Ag ++ Agot+++  —mmm-
Fentanilo Ag.+++
Metadona Ag. +++
Morfina Ag. +++ Ag+
Pentazozina Ag.P Ag++

Naloxona ,Naltrex. Ant. Ant. Ant.
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Morfina

- MECANISMO DE ACCION:

/Interactﬂan con receptores del SNC y digestivo. \

Causan hiperpolarizacion de células nerviosas

Inhibicidn de capacidad de descarga de las neuronas
Inhibicion presindptica de transmision

También parece anular transmisores excitatorios de las

\terminales nerviosas encargados del dolor. /




Universidad Autonoma del Estado de Hidalgo k@
Instituto de Ciencias de la Salud e G sk




Universidad Auténoma del Estado de Hidalgo ke,




Universidad Autonoma del Estado de Hidalgo ICS
Instifuto de Cienciasde la S o e o e sk

Usos terapeuticos:




Universidad Auténoma del Estado de Hidalgo

Instituto de Ciencias de la Salud

Efectos adversos:

« Notoria depresion respiratoria
« Vomito
« Hipotension de causa alérgica

« Elevacion presion intracraneal

« |Isquemia cerebral y espinal
« Retencidon aguda de orina (en hipertrofia prostatica)

« En pacientes con insuficiencia suprarrenal o mixedema presentan
efecto + intenso con opioides.
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« Con su uso repetido crea tolerancia a:
Depresion respiratoria
Analgésicos
Euforizantes
Sedantes

Tolerancia no suele presentarse respecto a:
Miosis
Estrenimiento

Reacciones motoras
Autonomicas
Psicoldgicas

ES RARO QUE ESTOS EFECTOS CONDUZCAN A LA MUERTE
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Meperidina

« Es un opioide sintético
« Se usa para tratar casos de dolor agudo

ACCIONES:

Causa depresion respiratoria (igual que la morfina, pero este no causa
efecto cardiovascular cuando es administrado por via oral)

Si se adm vias intravenosa aumenta las Fx cardiaca.
Eleva la presion intracraneal y promueve la contraccion de musculo liso
En digestivo atenta la movilidad y cronicamente produce estreiiimiento

Provoca MIDRIASIS, por una actividad similar a la atropina.
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Uso terapeutico:

* Produce un efecto analgésico para cualquier tipo de
dolor

A diferencia de la morfina, este no se utiliza contra
la diarrea ni la tos.

« |Induce menos retencion urinaria
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Efectos adversos

A dosis elevadas:

Temblores

Contracturas musculare:
Convulsiones (raro)
Hiperrreflexia

Precipita la hipotensidn

LA MEPERIDINA PUEDE DESARROLLAR DEPENDENCIA'Y SE EMPLEA
COMO SUSTITUTO DE LA MORFINA O DE LA HEROINA EN
ADICTOS
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METADONA

« Es un opioide sintético adm x via oral de potencia similar a la
MORFINA; pero induce menos euforia y tiene una duraciéon de accidn
mas prolongada.

ACCIONES
El efecto analgésico de la METADONA es similar al de la morfina.
Tiene un intenso efecto analgésico x via oral (la morfina NO)

Eleva la presion de las vias biliares y favorece el estrefiimiento
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Uso terapéutico

« Para controlar el sindrome de abstinencia en adictos a heroinay
morfina.

« X via oral sustituye la inyeccion de opioides

« Provoca un sindrome de abstinencia leve y mas lento que la de la
morfina.

EFECTOS ADVERSOS

Puede causar dependencia igual que la morfina
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Molécula parecida a la meperidina

Posee una potencia analgésica 80 veces mayor respecto ae 1a
morfina y se prescribe como anestésico.

Tiene inicio de accién rapido y duracion de su efecto leve (15-30
minutos)

Cuando se combina con DROPERIDOL induce anestesia neuroléptica

EL SUFENTANILO ES AUN MAS POTENTE QUE EL FENTANILO
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- No se encuentra en forma natural, sino que se produce mediante
acetilacion de la morfina, lo que aumenta tres veces su potencia

« Su mayor liposolubilidad le permite atravesar la BHE mas rapido que la
morfina, lo que provoca mayor euforia cuando el agente se adm

inyectado.

« Se transforma en MORFINA dentro del organismo y tiene una duracion
50% mayor
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Propoxifeno
Codeina
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PROPOXIFENO




Puede inducir

En dosis
toxicas

Alg¥nhos
individuos
complicacione
s graves
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e Nausea
e Anorexia
¢ Estrenimiento

e Depresion respiratoria
e Convulsiones

¢ Alucinaciones

e Confusion.

e Cardiotoxicidad
e Edema pulmonar

Wa(—umi\sw
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Depresion Respiratoria Cardiotoxicidad
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CODEINA
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Agentes que estimulan un RECEPTOR
pero blogquean otrq
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« No uso reciente de opioides:

Tienen actividad sobre todo AGONISTA y se usan para
controlar el dolor

« Dependientes de opioides:
Efecto bloqueo (sindrome de abstinencia)

Casi todos los compuestos de este grupo causan DISFORIA mas
que Euforia
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Agonista-Antagonista Mixto

Pentazocina

e Se emplea para aliviar el dolor de
intensidad moderada

e A dosis altas produce depresion
respiratoria y disminuye motilidad,
eleva TA.

e Ocasiona alucinaciones, pesadillas,

taquicardia y mareo

e En cardio aumenta presién adrtica
media y arterial pulmonar, con lo que
incrementa el trabajo cardiaco

e No debe suministrarse junto con
morfina, xq puede bloquear el efecto
analgésico

Buprenorfina

e Considerada como agonista
parcial con un efecto similar a la
morfina en pacientes que nunca
la han recibido

e Sin embargo también antagoniza
a la morfina

e Tiene un efecto duradero en
virtud de su fuerte unién al
receptor

e Entre los efectos colaterales
estan la depresion respiratoria,
disminucion de la TA, nausea y
mareo
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Se unen con gran afinidad a receptores opioides, pero
soh incapaces de activar reaccion mediada por
ellos.

En sanos no tienen efecto profundo

En adictos revierten con rapidez el efecto de los
agonistas (heroina).
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Antagonistas

Naloxona

e Se emplea para revertir el comay
depresion respiratoria secudnarios al la
sobredosis de opioides

e Desplaza las uniones a receptores
contrarrestando efectos de la heroina

e La depresion respiratoria y el coma x
heroina desaparecen al cabo de 30 seg
luego de la inyeccion con naloxona.

e Tiene una vida media de 60-100 min

e Es capaz de revertir con rapidez la
depresion respiratoria sin contrarrestar el
efecto analgésico agonista en receptores K
en médula.

e No tiene accion farmacoldgica en persona
sanas.

Naltrexona

e Efectos similares ala naloxona

e Duracidén del efecto mayor en
comparacion con la naloxona y una
sola dosis ORAL suprime la accion de
la heroina inyectada, hasta por 48 hrs

e Se usa en programas que controlan a
individuos dependientes de opioides.
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