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FARMACOLOGIA
GENERAL

CONCEPTOS GENERALES:
Formas Farmaceuticas
y administracion de farmacos

A.M. Perdomo Hernandez y J.A. de la Rubia de la Rubia

OBJETIVOS

Definir el vocabulario especifico.

Conocer las diferentes formas farmacéuticas.
Diferenciar las distintas vias de administracion
de los farmacos.

Preparar y administrar, correctamente, los
diferentes farmacos, con la metodologia
propia de enfermeria.

Ensefar al usuario la correcta administracion
de los medicamentos.

CONCEPTOS GENERALES

Concepto de farmaco

Son sustancias cuya administraciéon puede modificar
alguna funcién de los seres vivos. Cuando estas sustancias
se utilizan con fines terapéuticos se denominan medica-
mentos.

Nomenclatura de los medicamentos

Para simplificar el nombre de su formula quimica, a
los medicamentos se les suele asignar un nombre mas
corto, aceptado en el ambito internacional, que se cono-
ce con las siglas DCI (Denominacién Comun Internacio-
nal). Ademas de la DCI, la mayoria de los laboratorios
farmacéuticos registra sus farmacos con un nombre comer-
cial (®). Farmacos con el mismo principio activo (la mis-
ma DCI), fabricados por laboratorios diferentes, tendran
nombres comerciales diferentes y se pueden utilizar de
forma indistinta si contienen la misma dosis e igual forma
de presentacion.

FORMAS FARMACEUTICAS

Los farmacos se elaboran en diferentes presentacio-
nes para permitir su correcta administracion. Estas pre-
sentaciones o formatos se denominan formas farmacéuti-
cas y facilitan el suministro de los medicamentos al orga-
nismo por las diferentes vias de administracién.

Solidos

Comprimidos. Se fabrican mediante compresién del
principio activo, que esta en forma de polvo. Puede ranu-
rarse para facilitar la administracion de dosis mas peque-
fias y fabricarse con una cubierta entérica (para evitar la
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degradacidn por los jugos gastricos o el efecto irritante del
farmaco en la mucosa) o con liberacion retardada (ce-
den lentamente el principio activo). También se dispone
de comprimidos desleibles, masticables y efervescentes.

Grageas. Son comprimidos que estan envueltos con
una capa, habitualmente de sacarosa. Se utilizan para
enmascarar el mal sabor de algunos medicamentos o
como cubierta entérica para que el farmaco se libere en
el intestino delgado.

Céapsulas. Se trata de cubiertas sélidas de gelatina solu-
ble que sirven para envasar un medicamento de sabor
desagradable, facilitar su deglucién o para dotarlo de una
cubierta entérica.

Sobres. Presentacion de un farmaco en forma de polvo,
por lo general s6lido, finamente dividido, protegido de la
luz y de la humedad.

Soluciones

Son mezclas homogéneas en las que un sélido o un li-
quido esta disuelto en otro liquido. Pueden ser soluciones
acuosas o no acuosas (oleosas, etc.). Se consideran solu-
ciones los jarabes, las gotas o el contenido de las ampollas.

Jarabe. Solucién concentrada de azucares en agua. Se
suele utilizar en caso de medicamentos con sabor de-
sagradable.

Gotas. Solucién de un medicamento preparado para
administrar en pequefias cantidades, principalmente en
las mucosas.

Ampolla. Recipiente estéril de vidrio o plastico que ha-
bitualmente contiene una dosis de una solucién para ad-
ministrar por via parenteral.

Vial. Recipiente estéril que contiene un farmaco, habi-
tualmente en forma de polvo seco liofilizado. Para su ad-
ministracién se debe preparar en solucién con un liquido.

Suspensiones

Se trata de un so6lido, finamente dividido, que se dis-
persa en otro so6lido, un liquido o un gas. Se consideran
suspensiones las lociones, los geles, las pomadas o pastas
y los supositorios.

Locién. Es una suspension en forma liquida de aplica-
cion externa.

Gel. Suspensién de pequefias particulas inorganicas en
un liquido (en reposo pueden quedar en estado semisoli-
do y se vuelven liquidos al agitarlos) o de grandes molé-
culas entrelazadas en un medio liquido (en este caso son
semisolidos).

Pomada. Suspension en la que los medicamentos se
mezclan con una base de vaselina, lanolina u otras sustan-
cias grasas.

Pasta. Suspension espesa y concentrada de polvos ab-
sorbentes dispersos en vaselina. Tras la aplicacion, cuan-
do se secan, se vuelven rigidas.

Supositorio. Preparado soélido, habitualmente en una
base de crema de cacao o gelatina. Se utilizan para la ad-
ministracién de medicacion por via rectal. Por via vaginal
se administran en forma de 6vulos.

Emulsidn

Es un sistema en el que un liquido esta disperso sin di-
luirse, como pequefias gotitas, en otro liquido. La visco-
sidad aumenta afiadiendo sustancias emulsificantes. En
este grupo se encuentran las cremas, que se definen como
emulsiones liquidas viscosas o semisolidas de aceite en
agua o de agua en aceite.

Formas especiales

Hay muchas formas especiales, las que se utilizan con
mayor frecuencia son las que se citan a continuacién:

Cartuchos presurizados. Envases metdlicos en los que se
encuentra el medicamento en forma liquida junto a un
gas propelente, para ser administrado por via respiratoria.

Dispositivos de polvo seco. Envases disefiados para per-
mitir inhalar el medicamento sin utilizar gases propelentes.

Jeringas precargadas. La dosis habitual del medica-
mento se encuentra precargada en una jeringa de un
solo uso.

Parches. Dispositivos en forma de laminas, con adhesi-
vo, que contienen un medicamento y que se aplican
como un apésito plano adherido sobre la piel.

Nebulizadores. Envases, con o sin gas propelente, en los
que se encuentra un medicamento en forma liquida o se-
misdlida para ser administrado por via tépica o mucosa
mediante pulverizacién.

La preparacién y administraciéon de medicamentos es
una tarea delegada por el médico, que realiza el profesio-
nal de enfermeria. Debe realizarse de forma precisa y
cumpliendo unas normas bésicas comunes para asegurar
una correcta administracién. Estas normas béasicas son:

1. Sinunaorden médica no se permite administrar me-
dicamentos.

2. Compruebe que las «cinco reglas» (nombre del pa-
ciente, nombre del fArmaco, dosis, via y pauta) con-
cuerden con la prescripcion dada por el médico.

3. Sedeben guardarlas medidas de asepsia basicas.

4. La medicacion se debe administrar inmediatamente
después de haberse preparado, y lo debe hacer la mis-
ma persona.
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»

Asegutrese de que el usuario recibe la medicacion.

Informe al usuario de lo que se va a realizar.

7. Realice los pasos del proceso de atencion de enferme-
ria en todo momento: valorar los datos que puedan
influir en la administracién de la medicacién, detec-
tar problemas y plantearlos en forma de diagnésticos
de enfermeria, determinar objetivos, y ejecutar y eva-
luar la administracién de los medicamentos.

8. Ademas, el personal de enfermeria debe conocer la

accién del fArmaco, sus formas correctas de adminis-

tracion y dosis de seguridad, y ha de controlar su efec-
tividad, sus efectos secundarios y las respuestas adver-
sas al farmaco.

o

Vias de administracion de los medicamentos

Lavia de administracién es el lugar o la zona por don-
de el medicamento entra en el organismo. Existen dis-
tintas vias para la administracién de un medicamento, y
quien determina cudl es la mas adecuada es el médico.
Para su eleccidn influyen distintos factores, como son: si-
tuacion fisica-mental del usuario, edad, efectos esperados
y propiedades fisico-quimicas del farmaco.

Los farmacos administrados por via enteral discurren
por el tracto gastrointestinal hasta alcanzar el torrente
sanguineo y/o eliminarse.

Durante el proceso de atencion de enfermeria debe tenerse
en cuenta:

Valoracién (V). Valore contraindicaciones, antecedentes,
conocimientos del paciente, correcta colocacion de la
sonda nasogastrica (sila tuviere), posibilidad de autome-
dicarse, estado del paciente, predisposicién familiar, etc.

Diagnoéstico (D). Los mas habituales que pueden plan-
tearse son: deterioro de la deglucién, mantenimiento in-
efectivo de la salud, incumplimiento del tratamiento,
déficit del autocuidado (alimentacién y desequilibrio nu-
tricional), deterioro de la movilidad fisica, dolor agudo y
dolor crénico.

Objetivos (O). Se plantearan segun los diagndsticos que
presente el paciente.

Ejecucion (E). Pauta comun en la preparacién y admi-
nistracién de la medicacién: lavese las manos, comprue-
be las cinco reglas, compruebe si se debe tomar antes, du-
rante o después de las comidas, calcule la dosis e infor-
me al paciente.

Via oral

1. Preparacion de la medicacion:

a) Deposite el medicamento en su recipiente sin to-
carlo (si es liquido, el recipiente, previamente la-
vado, debe de estar a la altura de los ojos; llene
hasta el nivel marcado).

b) Fraccione la medicacion, si esta permitido, para
obtener la dosis prescrita o tritdrela para que
pueda ser tomada por el paciente.

c) Siel paciente tiene colocada una sonda nasogas-
trica, triture y diluya la medicacién en 10-15 ml
de agua, s6lo en las formas farmacéuticas permiti-
das, nunca en las de liberacion sostenida y de cu-
bierta entérica; las capsulas gelatinosas o blandas
no se deben abrir. En estos casos se recomien-
dan formas liquidas.

2. Administracion de la medicacién:

a) Deposite el recipiente en las manos del paciente,
si lo permite su estado. Indiquele que beba un
poco de agua, que coloque la medicacién en la
parte posterior de lalengua y que vuelva a beber
un poco de agua. El paciente tragara el medica-
mento sin bascular la cabeza hacia atras.

b) Siel paciente no puede tomarlo por si solo, pode-
mos ayudarle administrando la medicacién con
jeringa. Evite introducir el medicamento con pre-
sion o hacia la orofaringe. Permanezca con el pa-
ciente hasta que tome la medicacién.

c) Si el paciente tiene una sonda nasogastrica, se
debe lavar la sonda con 20-30 ml de agua antes y
después de administrar la medicacidn.

3. Durante la evaluacion debe valorarse la respuesta del
paciente a los 15-30 min de la toma.

Via bucolingual

Se puede administrar de dos formas: sublingual y bu-
cal, debiéndose seguir los pasos de preparacién y admi-
nistracion para la via oral. En la forma sublingual se co-
loca la medicacion debajo de la lengua (si el paciente no
tiene incapacidad o inconsciencia) y se facilita su absor-
cién removiendo la medicacién con frecuencia, mientras
que en la forma bucal se colocara el comprimido entre
la encia y la mejilla, pudiendo movilizarlo para su mejor
dilucién. Durante el proceso de evaluacion debe valorarse
la respuesta del usuario a los 10 min de la toma.

Viarectal

1. Preparacion de la medicacién, que dependera del
tipo de medicamento:

a) Supositorio: manténgalo en nevera o bajo un
chorro de agua fria antes de extraerlo del envol-
torio, para darle consistencia.

b) Pomadas o enemas: recubra con lubricante hi-
drosoluble el aplicador.

2. Administracion de la medicacién:

a) Coloque al paciente en decubito lateral izquier-
do, o en posicion de Sims izquierda.

b) Separe las nalgas e indique al paciente que respi-
re hondo e introduzca el supositorio o el aplica-
dor hasta sobrepasar el esfinter anal interno,
aproximadamente 2-3 cm hacia el interior, en di-
reccion al ombligo.
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3. Durante la evaluacién deben valorarse los resultados
entre los 5 y los 30 min siguientes, segiin el medica-
mento.

Es aquella en la que es necesario atravesar la piel para
administrar la medicacién y que pase, asi, al torrente san-
guineo directamente o a través de los diferentes tejidos
donde se administra.

En el desarrollo del proceso de atencién de enfermeria los
pasos comunes son:

Valoracion (V). Valore las contraindicaciones, los posi-
bles efectos secundarios, que la zona donde se practicara
la puncidn esté libre de manchas, durezas o vello y pani-
culo adiposo, y los conocimientos del paciente sobre la
medicacion.

Diagnosticos (D). Ansiedad, temor, dolor agudo, riesgo
de deterioro de la integridad cutanea, riesgo de lesiéon y
riesgo de infeccion.

Objetivos (O). Se plantearan segun los diagndsticos que
presente el paciente.

Ejecucion (E). Preparacion de la medicacién y adminis-
tracion de ésta.

1. Preparacién de la medicacién:

a) Lavarse las manos, ponerse guantes, comprobar
las cinco reglas y calcular la dosis prescrita.

b) Cargar la medicacién con una aguja distinta a la
que se va a utilizar para inyectar.

¢) Siesunaampolla, golpee suave y rapidamente el
extremo superior con el dedo para que se acumu-
le todo el liquido en la cAmara inferior de la am-
polla. Sujete con una gasa el cuello de la ampolla,
previamente ranurado, y rémpalo con firmeza.
Coja la ampolla, introduzca la jeringa con la agu-
ja de carga hasta el fondo de la ampolla y aspire
con suave traccién del émbolo.

d) Siesun vial, limpie el sello de goma con antisép-
tico. Tire del émbolo hacia afuera tantos centi-
metros cubicos como medicacién se quiera car-
gar (no se realizara al preparar citostaticos). In-
serte la aguja de carga en el sello de goma del
vial e inyecte el aire aspirado. Invierta el vial y as-
pire, suavemente, la medicacién (la presion po-
sitiva inyectada en el vial empujara el liquido ha-
cia la jeringa). El bisel de la aguja debe perma-
necer, en todo momento, bajo el nivel del
liquido.

e) Evite aspirar aire de los recipientes.

f) Deseche la medicaciéon que se haya cargado en
exceso. Asegurese de que no quedan burbujas.

g) No agite enérgicamente la medicacion para re-
constituirla una vez hecha la mezcla, sélo frote el
vial entre las manos o caliéntelo con agua tem-
plada.

h) Deseche el material utilizado en un contenedor
especial y cambie de aguja segun la zona donde
se vaya a practicar la inyeccion.

i) No esta demostrado que se produzca «efecto ta-
pon» cargando 0,1 ml de aire en la jeringa e in-
yectandolo juntamente con la medicacién, salvo
que el paciente esté en posicion horizontal y se
inyecte en un angulo de 90°.

2. Administracién de la medicacion:

a) Lavese las manos y coléquese los guantes, com-
pruebe las cinco reglas e informe al paciente.

b) Localice la zona de puncién y desinfecte la piel
con un movimiento espiral. No frote ni utilice
desinfectantes coloreados.

Via intradérmica

Se debe administrar el medicamento en el espesor de
la piel. Se suele utilizar para fines diagnésticos, para reali-
zar pruebas inmunolégicas.

1. Preparacion de la medicacion:

a) Cargue la medicacién en una jeringa milimetra-
dadelccoml

b) Utilice una aguja intradérmica de 16 mm de lon-
gitud/calibre 25 G (0,5 mm).

2. Administracién de la medicacién:

a) Zonade puncién: las mas adecuadas son: el ante-
brazo, en su cara interna (cuatro dedos por enci-
ma de la mano y cuatro dedos por debajo de la
flexura del codo); la parte superior del térax de-
recho e izquierdo, por debajo de la clavicula; la
parte superior de la espalda, a la altura de las es-
capulas, y por ultimo, la parte superior del brazo,
en la zona posterior.

b) Estire la piel, coloque la jeringa de forma que la
aguja quede paralela a la superficie cutaneay con
el bisel hacia arriba.

c) Inserte la aguja con un dngulo maximo de incli-
nacioén entre 15y 20°.

d) Avance unos 3 mm entre la epidermis y la dermis,
siendo visible el bisel en todo momento.

e) Inyecte lentamente (se encuentra cierta resisten-
cia) y aparecera una papula de unos 6 mm apro-
ximadamente, de color mas claro que la piel.

f) Retire la aguja, aplique una gasa, suavemente,
sin presionar ni masajear.

3. Durante la evaluacién debe valorar la reaccion del pa-
ciente y la zona inyectada, marcando la zona puncio-
nada con un circulo a 3 cm del punto de puncién, si
fuera necesario.

Via subcutanea

La medicacion se debe administrar bajo la dermis. Su
accion se puede percibir a partir de los 30 min, por lo
que se utiliza para administrar medicamentos de absor-
cion lenta. No debe administrarse en caso de shock, enfer-
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medad cutanea, edema, adiposidad o poca vasculariza-
cién de la zona.

1. Preparacion de la medicacién:

a)

b)
c)

Utilice una aguja de 16 a 22 mm/calibre 24-27 G
(0,5-0,6 mm.).

Utilice una jeringa de 1-2 ml.

Si la medicacion esta preparada en una jeringa
precargada, no purgue la burbuja de aire.

2. Administracién de la medicacién:

a)

b)

d)

€)

Localice la zona de puncién. Asegurese de que
en la zona elegida puede formar un pliegue de
unos 2,5 cm al pellizcarla. Estas zonas son: la su-
perficie externa de brazos y muslos, la parte infe-
rior del abdomen (especial para heparinas) y la
porcion superior de la espalda.

Coloque la aguja formando un angulo de 45° con
la piel en la base del pellizco (90° sila puncidn es
en el abdomen), inserte la aguja y suelte el pellizco.
Compruebe que no refluya sangre (jamas si se va
a inyectar heparina). Si es asi, retire la aguja y
vuelva a comenzar.

Sino refluye sangre, inyecte lentamente la medi-
cacion, incluida la burbuja de 0,1 ml de aire, en
la administracién de heparina en abdomen.
Retire la aguja y aplique una suave presion en la
zona con una gasa. No frote ni masajee.

3. Durante la evaluacién debe valorarse la zona durante
la administraciéon y a los 15-30 min.

Via intramuscular

La medicacién se debe administrar en el tejido mus-
cular. Segun la solucién administrada, se absorbera en
10-30 min.

1. Preparacion de la medicacién:

a)

b)

Utilice una aguja de 25 a 40 mm/21-23 G (0,7-
0,8 mm).
Utilice una jeringa de 2-5 ml.

Administracién de la medicacion:
a) Hay que tener en cuenta la zona de puncioén, ya

que segun el musculo elegido se tolerard hasta

4-5 ml de medicamento. Asi tenemos:

« Area dorsoglitea: se aplica el inyectable en el
cuadrante superior externo del gluteo. Para
localizarlo se traza una linea que vaya desde el
trocanter mayor a la cresta iliaca posterosupe-
rior. La zona superior externa es la adecuada
para la puncién, ya que asi evitamos lesionar el
nervio ciatico. Admite hasta 5 ml (s6lo en
adultos). El paciente se colocara en decubito
prono o lateral, o de pie.

« Areaventroglitea: se localiza la zona colocan-
do la palma de la mano sobre el trocanter ma-
yor, orientando el pulgar y el indice hacia la
ingle y el resto de los dedos hacia la cintura.
El tridngulo formado entre el indice y el dedo

medio es la zona donde se va a practicar la
puncién. Admite hasta 4 ml (adultos y nifios
mayores de 7 meses). El paciente se colocara
en decubito lateral o de pie.

e Area del vasto externo y recto femoral: se lo-
caliza en la cara lateral externa (vasto externo)
o en la cara anterior (recto femoral) del mus-
lo, cuatro dedos por debajo del ligamento in-
guinal y cuatro dedos por encima de la rétula,
en el tercio medio. Admite hasta 4 ml. El pa-
ciente se colocara en decubito supino, con la
pierna en ligera flexion.

o Areadeltoidea: se localiza en la parte superior
del brazo, a unos tres dedos por debajo del
acromio. Admite hasta 2 ml. El paciente se co-
locara sentado, de pie o en decubito supino.

b) Estimule la zona dando unos golpecitos suaves.
Se limpia la zona en un area de 5-7 cm de diame-
tro alrededor del punto de puncidn.

c) En la técnica convencional deberdn tenerse en
cuenta los siguientes aspectos:

e Estirar la piel y, con un movimiento rapido y
firme, insertar totalmente la aguja-jeringa en
direccion perpendicular a la piel en 90°.

e Confirmar la ubicacion de la aguja, aspirando
suavemente. Si refluye sangre se debe cambiar
de plano, y si no refluye sangre inyecte lenta-
mente la medicacién.

e Unavez administrada la medicacién, retirar la
aguja con un movimiento rapido y aplicar un
ligero masaje (contraindicado si el firmaco es
irritante o de absorcién lenta).

d) En latécnica «en Z», que se realizara para evitar el
tatuaje en la piel que pueden provocar determi-
nados farmacos administrados por via intramus-
cular (p. €j., el hierro). Deberan tenerse en cuen-
ta los siguientes aspectos:

e Con una mano, desplazar lateralmente la piel
en relacién con el punto de insercién.

e Con la otra mano, proceder de igual forma
que con la técnica convencional.

e Una vez termine de inyectar el medicamento,
espere 10 s antes de retirar la aguja, mante-
niendo el desplazamiento.

¢ Suelte la piel y retire la aguja. No masajee, sélo
aplique una ligera presion.

Via intravenosa

Hay tres sistemas para realizarlo: directo o en bolo,
perfusién en goteo continuo y perfusién en goteo inter-
mitente.

1. Preparacion de la medicacion:

a) Prepare el material de puncién adecuado (caté-
ter venoso central, catéter periférico, palomilla,
etc.), lajeringa o sistema de suero, el compresor,
antiséptico, gasas y apdsito, si se precisa.
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b) Para preparar la fluidoterapia: limpie con anti-
séptico el tapdn del frasco de la solucién que se
va a infundir, inserte el sistema (macro o micro-
gotero) con la llave de paso cerrada, rellene la ca-
mara de control de goteo aproximadamente has-
ta la mitad y, por ultimo, abra la llave de paso
para purgar el sistema de infusion.

2. Administracion de la medicacién:

a) Respecto alazona de puncién, hay que plantear-
se distintos factores: duracion del tratamiento, so-
lucién que se va a infundir, tamafio de la aguja,
tipo de vena, edad del paciente y estado concien-
cia. Las zonas de puncién mas habituales son:
e Miembros superiores: vena dorsal y vena cefa-

lica, en el dorso de la mano; vena cefalica y
porcion inferior de la vena antebraquial me-
dia, en el antebrazo; vena basilica, cefalica y
medianas basilica y cefdlica, en la fosa antecu-
bital, y vena basilica, en el brazo.

e Miembros inferiores: vena femoral y safena, en
el muslo (procedimiento realizado por el fa-
cultativo y en casos excepcionales).

e Cefalica: red venosa cefélica (utilizada en lac-
tantes).

b) Una vez elegida la zona y colocado el usuario, se
aplica un torniquete a 4-8 cm por encima de la
zona en la que se va a practicar la puncién (s6lo
en los miembros) y se limpia la zona en un area
de 5-7 cm de diametro alrededor del punto de
puncion.

c) Coldéquese guantes estériles.

d) Inmovilice la vena dilatada con el pulgar, tiran-
do de la piel hacia abajo.

e) Oriente la aguja o el catéter en direccion al flujo
sanguineo, con 45° de inclinacién sobre la piel y
con el bisel hacia arriba.

f) Existen dos técnicas de puncién: atravesar la piel
sobre la vena a puncionar y practicar una pun-
cién a 0,3-0,5 cm de la vena elegida.

g) Indique al paciente que respire profundamente
y realice la punciéon con movimiento seguro.

h) Reduzca el angulo de insercion hasta que la aguja
esté casi paralela a la superficie cutanea y dirijala ha-
cia la vena elegida. Se notara algo de resistencia en
el tejido subcutaneo y una resistencia mayor al atra-
vesar la vena. Punciénela suave pero firmemente.

i) Observe si refluye sangre, si es asi, avance hasta
que el catéter o la aguja estén situados en el inte-
rior de la vena y retire el torniquete.

j) Si se esté realizando una cateterizaci6on venosa,
cuando se observe el reflujo de sangre, retire el
mandril 0,5 cm y/o siga avanzando el catéter de
plastico hasta introducirlo totalmente en la vena.
Retire, entonces, totalmente el mandril y conecte
el sistema de infusion, previamente purgado.

k) Segun el sistema de administracion, el medica-
mento se inyectara bien directamente, con la pre-
caucion de llevar un ritmo de 1 ml/min o el reco-

mendado especificamente para el fairmaco, o bien
con perfusion intermitente o continua, fijaAndose
para ello el catéter para evitar la salida accidental.

I) Una vez inyectada la medicacidn, retire la aguja
presionando el punto de puncién durante 5 min.

m) Sila administracién es intermitente es aconseja-
ble mantener la via intravenosa permeable. Para
ello coloque el tapoén especifico y lave el catéter.
Hay dos métodos posibles. Para el primero, con
suero fisioldgico, lave el catéter con 1-2 ml de sue-
ro fisiolégico; y para el segundo, con heparina,
lave el catéter con 1-2 ml de suero fisiolégico con
heparina, a una concentracion de 10-100 Ul/ml,
segun indicacién del facultativo.

3. Durante el proceso de evaluacion debera valorarse:

a) Respuestainmediata del paciente.

b) Zona de puncién durante la administracién del
medicamento: hinchazén brusca, dolor, enrojeci-
miento, frialdad y/o palidez.

c) Posibles complicaciones: extravasacion, flebitis,
infeccion en la zona, signos de sobrecarga circu-
latoria.

d) Monitorizacidn y vigilancia especifica al adminis-
trar determinada medicaciéon, como por ejem-
plo farmacos antiarritmicos, vasopresores, etc.

e) Ritmo de goteo prescrito (ml/h o gotas/min).

Via intrarraquidea

Consiste en practicar una puncion lumbar (entre L4 y
L5) el espacio epidural o el espacio subaracnoideo. Es
asépticay es imprescindible una correcta posiciéon del pa-
ciente. La realiza el médico y se utiliza para anestesia ra-
quidea, administracién de antibiéticos, corticoides, etc.

Viaintralingual

Consiste en realizar una puncién en el musculo ge-
niogloso de la lengua, en la linea de Nardi. Se utiliza en
casos de shock anafilactico, cuando no es posible canalizar
una via venosa, aunque esta practicamente en desuso. Es
realizada por el médico, aunque en caso de urgencia la
enfermera también podria hacerlo.

Viaintraarterial

Se utiliza para administrar contrastes radiolégicos y/o
quimioterapia antineoplasica regional.

Via intraarticular

Se inyecta en la cavidad sinovial de una articulacion.
La realiza el médico.

Los farmacos administrados por via respiratoria son
absorbidos en la mucosa nasal, senos, mucosa faringea y
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alveolar, segun la finalidad del medicamento utilizado.
Puede ser utilizada como via de administracién de urgen-
cia a través de la intubacion orotraqueal. Las principales
ventajas de su utilizacién son su rapido efecto y la posibi-
lidad de que sea el paciente quien maneje la administra-
cion. Su inconveniente mas importante es que, en mu-
chos casos, requiere entrenamiento y cierta destreza para
su correcta realizacidn.

Los pasos habituales en el desarrollo del proceso de
atencion de enfermeria son los siguientes:

Valoracién (V). Contraindicaciones, antecedentes, cono-
cimientos, capacidad de comprensién y habilidad para
utilizar correctamente los medicamentos, y vigilar el es-
tado de las vias respiratorias.

Diagnoésticos (D). Riesgo de lesion, mantenimiento in-
efectivo de la salud, deterioro de la mucosa oral, manejo
inefectivo del régimen terapéutico, trastorno de los pro-
cesos del pensamiento, trastorno de la percepcién senso-
rial (tactil y visual) y deterioro de la movilidad fisica.

Objetivos (O). Dependen de los diagnésticos de enfer-
meria que presente el paciente.

Ejecucion (E). Se seguiran las pautas comentadas en las
vias de administracién anteriormente descritas para la
preparacién y administracion de la medicacién.

Inhalacion

El firmaco entra en la via respiratoria por la boca y los
bronquios y se absorbe a nivel alveolar. Aunque su accién
es local, al pasar parte al torrente sanguineo, pueden pro-
ducir efectos sistémicos no deseables.

1. Preparacién de la medicacién:
a) Prepare el inhalador, el frasco presurizado, el dis-
positivo de polvo seco y/o el dispositivo espaciador.
b) Agite el frasco para homogeneizar la medicacion,
si fuera necesario.
c) Coloque al paciente incorporado o en posiciéon
semiFowler
2. Administracién la medicacién:
a) Encaso de utilizar un inhalador presurizado:

e Sujetar el inhalador, invertido hacia abajo, con
el pulgar en el extremo bucal y el indice en el
extremo superior del frasco presurizado.

e Realizar unainspiracién prolongaday espirar.

e Introducir la boquilla del inhalador en la
boca, sujetdndola con los dientes, cerrar los
labios alrededor de ella e inspirar lenta y pro-
fundamente por la boca.

e Enmitad de la inspiracién, presionar el frasco
con el dedo indice y continuar inspirando,
manteniendo la inspiracién durante 10 sy,
posteriormente, espirar lentamente con los
labios fruncidos.

b) Advierta al usuario de que debe esperar 2-5 min
entre inhalacion e inhalacion.

c) Indiquele al paciente que, posteriormente, se en-
juague la boca.

d) En caso de utilizar un dispositivo de polvo seco
debera realizar los mismos pasos, pero cargara la
dosis que se vaya a utilizar y aspirara directamen-
te de la boquilla.

3. Durante el proceso de evaluacion:

a) Valore si el paciente ha realizado correctamente
los pasos para automedicarse.

b) Valore la frecuencia respiratoria y cardiaca, y aus-
culte campos pulmonares a los 5-10 min de la ad-
ministracion de la dosis y, si aparecen alteracio-
nes cardiacas, monitorice al usuario y comuni-
quelo al médico si se encuentra en un centro
hospitalario.

Instilacion

Se administra el medicamento porlaboca o por la na-
riz en forma de gotas o nebulizador. Su efecto se produce
sobre la mucosa nasal o en los senos y una parte infima
pasa al torrente sanguineo.

1. Preparacion de la medicacion: coja el pulverizador o
el cuentagotas, que se cargara oprimiendo la perilla
superior para que aspire la dosis que se vaya a admi-
nistrar.

2. Administracion de la medicacién:

a) Coloque al paciente en la posicién adecuada, se-
gun donde se quiera que el medicamento haga
su efecto. Asi, tenemos:

e Nasal: posicion semiFowler, con la cabeza apo-
yada y la nariz limpia.

¢ Senos maxilares y frontales: decibito supino
con la cabeza en hiperextensién, colocando
la cabeza por fuera del borde de la cama (posi-
cion de Parkinson); la cabeza se girara hacia la
derecha o laizquierda, seguin el seno donde se
vaya a administrar la medicacién.

e Senos etmoidales y esfenoidales: dectbito su-
pino, con la cabeza en hiperextension, por
encima del borde de la cama (posicién de
Proetz).

e Faringe posterior: posicién de Fowler, con la
cabeza inclinada hacia atras.

b) Indique al paciente que respire por la boca. Di-
rija el cuentagotas o pulverizador hacia la zona
prevista, siempre en posicion vertical y dirigien-
do la instilacién hacia las paredes laterales de la
cavidad.

c) Evite que el aplicador del cuentagotas entre en
contacto con la mucosa nasal.

d) Solicite al paciente que permanezca en la misma
posicién, con la cabeza apoyada, durante 5 min.

e) Si el paciente aspira la medicacidn, incorpérelo
e indiquele que tosa y la elimine.

3. Durante el proceso de evaluacion, valore la respuesta
a los 15-30 min y la posibilidad de automedicacion.
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Via endotraqueal

En la reanimacion cardiopulmonar, si no se dispone
de una via intravenosa, algunos medicamentos pueden
administrarse por via endotraqueal al realizar la reanima-
cion cardiopulmonar (adrenalina, atropina, naloxona, li-
docaina, etc.). Consiste en administrar por el tubo endo-
traqueal dosis tres veces superiores a la dosis intraveno-
sa, diluyéndola en al menos 10 ml de agua estéril. Deben
realizarse varias insuflaciones con la bolsa de reanima-
cion, para distribuir el fArmaco y facilitar su absorcién.

Los farmacos administrados por via tdpica son los que

actian y se absorben por la piel y mucosas (6ticas, ocula-

res, etc.), produciendo efectos locales y sistémicos.

En el desarrollo del proceso de atencion de enfermeria, los
pasos comunes son:

Valoracion (V). Contraindicaciones, conocimientos, an-
tecedentes, estado de la piel y mucosas y posibilidad de
automedicacién.

Diagnoésticos (D). Riesgo de deterioro de la integridad
cutanea, mantenimiento inefectivo de la salud, dolor agu-
do, manejo inefectivo del régimen terapéutico, deterioro
de la movilidad fisica y trastorno de la percepcion senso-
rial (tactil y visual).

Objetivos (O). Dependen de los diagndsticos de enfer-
meria que presente el paciente.

Ejecucion (E). Se seguiran las pautas comentadas en las
vias de administracién anteriormente descritas para pre-
parar y administrar la medicacion.

Piel (via cutéanea)

Los medicamentos de aplicacion local, ya sean locio-
nes, pomadas, pastas o parches, pueden producir reaccio-
nes sistémicas al ser absorbidos por la piel.

1. Preparacidony administracién de la medicacién:

a) Deseche la primera parte del medicamento.

b) Limpie la zona de la piel del paciente con aguay
jabdn suave.

c) Aplique el medicamento con la piel hiimeda, sal-
vo cuando se apliquen polvos y pastas.

d) Segun el tipo de forma farmacéutica, se aplica
sobre la piel en distintas condiciones:

e (Cremas, pomadas y polvos: se aplica sobre la
palma de la mano (con guantes) la cantidad
prescrita, se frotan ambas manos y se aplica so-
bre la zona, en la direccién del crecimiento
del vello.

e Pastas: se aplica directamente sobre la piel,
con una paleta.

e Lociones: se aplica directamente sobre la piel
a toques o con brocha.

e Parches: se aplican sobre la piel sana, procu-
rando limpiar la zona donde estuvieron colo-
cados y cambiando el lugar de aplicacién para
evitar que la piel se irrite.

3. Durante el proceso de evaluacion:

a) Valore la piel durante la aplicacién y después de
ésta.

b) Verifique el tiempo que debe de estar colocado el
parche.

c) Valore la presion arterial y frecuencia cardiaca
cuando las aplicaciones hagan su efecto a nivel
sistémico (p. €j., farmacos vasodilatadores).

Mucosa ocular

La medicacion oftalmica actda a nivel local y rara vez
a nivel sistémico.

1. Preparacién de la medicacidn:

a) Caliente los colirios a temperatura ambiente, de-
seche la primera gota.

b) Anote la fecha de apertura del frasco y su cadu-
cidad.

2. Administracién de la medicacién:

a) Coloque al usuario en dectbito supino o en se-
destacidn, con la cabeza ligeramente echada ha-
cia atras.

b) Limpie el ojo con suero fisiol6gico (desde el an-
gulo interno al externo).

¢) Indique al paciente que mire hacia arriba. Tire
suavemente del parpado inferior y aplique la me-
dicacién en el saco conjuntival.

d) Trasla administracion, indiquele que cierre sua-
vemente los parpados y recoja la medicacion so-
brante con una gasa.

e) Si quiere evitar un posible efecto sistémico, pre-
sione ligeramente el conducto lagrimal durante
la instilacién de gotas.

3. Durante el proceso de evaluacion, valore dolor o que-
mazon ocular y posibles efectos sistémicos.

Otica
La medicacién oOtica actiia a nivel del oido externo y
medio.

1. Preparacion de la medicacion:

a) Caliente el frasco a temperatura ambiente antes
de administrarlo, para evitar vértigo.

b) Expliqueselo al paciente o a su familia y deseche
la primera gota.

2. Administracion de la medicacién:

a) Coloque al usuario en sedestacion, con la cabeza
ladeada o en decubito lateral, dejando el oido a
tratar en la zona superior. Limpiar la zona.

b) Traccione el pabelldon auricular hacia atras y ha-
cia arriba. Instile las gotas en una zona lateral y
posterior del conducto.
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c) Realice un ligero masaje en el oido, sobre el tra-
go, e indique al paciente que permanezca en esa
posicién de 2 a 5 min.

d) Si tras la instilacién se indicara la colocacién de
tapones, se humedecera ligeramente el algodén,
para evitar que éste absorba el liquido aplicado.

3. Durante el proceso de evaluacion, valore la aparicién
de dolor, quemazdn o prurito en el conducto auditi-
vo y la posible aparicion de vértigo.
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1. Ha administrado una medicacion de hierro por via intramuscular y a las 24 h el paciente presenta una mancha oscura
en la zona de puncion. No tiene aspecto de hematoma. éQué ha ocurrido? ¢Como podria evitarse?

2. Alas 24 h de administrar heparina de bajo peso molecular (HBPM) por via subcutanea, el usuario comenta que presen-
ta pequerios hematomas en la zona de puncion. ¢Qué ha podido ocurrir?

3. Nos pautan administrar un comprimido de liberacién retardada. Cuando examinamos al paciente observamos que tie-
ne colocada una sonda nasogastrica y diagnosticamos deterioro de la deglucién y déficit de autocuidado (alimentacion).
Si decidiéramos administrar el farmaco triturado a través de la sonda nasogastrica, ¢estariamos tomando una decision
correcta? ¢Qué otras posibilidades deberemos tener en cuenta?

6)

1. Unaemulsion es:
a) Un liquido disuelto en otro liquido.
b) Un sélido disuelto en un liquido.
¢) Un sdlido disperso en un liquido.
d) Un liquido disperso en otro liquido.
e) Un gas disuelto en un liquido.

2. Aladministrar medicacién oral, en forma sélida:

a) El paciente tomara un vaso de agua para facilitar la disolucion en el estdmago.
b) El paciente ingerira la medicacion echando la cabeza hacia atras para facilitar la deglucion.
c) El paciente bebera una pequena cantidad de agua antes y después de ingerir el medicamento.
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d) Si el paciente tiene sonda nasogastrica, se diluira la medicacion en 100-200 ml de agua.
e) Si es sublingual, el paciente mantendra el comprimido debajo de la lengua, sin moverlo.

3. Al preparar y administrar medicacién por viaintramuscular:
a) Se puede facilitar la dilucion de la medicacion calentando el vial.
b) Lazona deltoidea es adecuada para administrar hasta 5 ml de solucion.
c) Alinyectar la solucion en el area dorsoglitea, se realizara la puncion sobre la cara anterior del muslo.
d) Tras administrarla con la técnica «en Z», se masajeara la zona para evitar el tatuaje.
e) Alinyectar en el area del vasto externo y recto femoral, el paciente debera colocarse de pie.

4. Al administrar medicacion por viainhalatoria con un dispositivo de polvo seco, ¢,cudl de las siguientes afirma-
ciones es cierta?:
a) Se agitara el frasco para homogeneizar el farmaco.
b) Se administra con el frasco en posicion invertida.
c) El paciente debera presionar un boton, para inhalar la medicacion, en mitad de la inspiracion.
d) El paciente realizara cinco inhalaciones consecutivas.
e) El paciente debera mantener la respiracion durante 10 s, antes de espirar.

5. Alinstilar farmacos para que hagan su efecto sobre los senos etmoidales, el paciente se colocara:

a) En posicion semiFowler.
b) En posicion de Proetz.
c) En posicion de Parkinson derecha o izquierda.
d) En declbito supino.
)

D

En posicion de Trendelenburg.

6. Al administrar farmacos por via endotraqueal:
a) Esnecesario que tenga canalizada una via venosa.
b) Precisa dosis tres veces superiores a las normales.
c) El farmaco se administrara sin diluir.
d) No es necesaria la intubacion endotraqueal.
e) Siel paciente esta en parada cardiorrespiratoria esta contraindicado su uso.
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FARMACOCINETICA:
absorcioén, distribucion,
metabolismo y eliminacion

J.V. Molina Igual, L. Past6 Cardonay L. Garrido Sanchez

OBJETIVOS

Diferenciar las ventajas e inconvenientes de
las distintas vias de absorcion.

Indicar los factores que influyen en la
absorcion y distribucion.

Consecuencias de la biotransformacion.
Describir las principales vias de eliminacion.

INTRODUCCION

Segun la Organizacién Mundial de la Salud (OMS), la
farmacocinética es el estudio de los procesos de absor-
cion, distribucién, metabolismo y excrecién de los medi-
camentos en el organismo; es decir, la forma en que el or-
ganismo afecta al farmaco. El fArmaco debe liberarse a
partir de la forma de dosificacién que lo contiene, absor-
berse y pasar al plasma, distribuirse por el organismo has-
ta llegar al lugar donde debe actuar y, finalmente, elimi-
narse mediante los mecanismos que el organismo posee:
metabolismo y excrecién. El transito del medicamento
por el organismo podria identificarse con los procesos de
liberacion, absorcién, distribucién, metabolismo y excre-
cioén que se representan bajo las siglas LADME. Para que
un farmaco tenga los efectos terapéuticos esperados debe
alcanzar una concentracion minima en el medio donde
interacciona con sus receptores. Si la concentracién no
alcanza el minimo terapéutico requerido, no se observa-
ra ningun efecto farmacolégico o éste sera subterapéuti-
co; pero por encima de la concentracion terapéutica de-
seada, el efecto puede ser excesivo o pueden aparecer
otros efectos no deseados. La farmacocinética estudia la
evolucion del farmaco en el organismo durante un perio-
do determinado. ElI cumplimiento por parte del paciente
es muy importante para que un farmaco sea eficaz: se
debe tomar a las dosis prescritas, a las horas establecidas y
el nimero de dias estimados, como sucede, por ejemplo,
con los antibioticos. La farmacocinética también hace
un analisis de todos los factores que afectan a la absor-
cion del farmaco y que es importante conocer para deter-
minar la forma de administracion mas adecuada. Lo mis-
mo sucede con aquellos factores que afectan a la distribu-
cion, el metabolismo y la excrecion.

La farmacocinética clinica tiene como objetivo alcanzar
y mantener la concentracion plasmatica del farmaco ne-
cesaria para conseguir el efecto terapéutico deseado, sin
llegar a producir efectos téxicos, y teniendo en cuenta la

11
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variabilidad individual en la respuesta a la administracion
de los farmacos. La variabilidad de cada paciente en la
respuesta tras la administracion de un farmaco depende
de varios factores: fisiolégicos (edad, sexo, embarazo),
habitos dietéticos, habitos téxicos (consumo de tabaco,
alcohol y drogas), patol6gicos (en pacientes con altera-
ciones patoldgicas renales, hepéticas, cardiacas, pulmo-
nares, digestivas y hematoldgicas), asi como iatrogénicos
o causados por las interacciones farmacoldgicas durante
el tratamiento con varios fadrmacos, que pueden alterar la
respuesta esperada.

Para que un farmaco alcance una concentracién de-
terminada en su lugar de accion y produzca sus efectos te-
rapéuticos, serd necesario que se cumplan los procesos
que se detallan a continuacion.

Transporte del farmaco a su lugar de accion

Todos los procesos farmacocinéticos requieren el
paso de las moléculas del farmaco a través de las membra-
nas biolégicas de las células, formadas por una doble
capa de moléculas lipidicas. Por otra parte, la membrana
celular contiene poros muy pequefios llenos de agua, que
permiten el paso de sustancias hidrosolubles de bajo peso
molecular y las proteinas son las responsables del paso
por la membrana y de algunos procesos del transporte de
farmacos (tabla 2-1). Los lipidos determinan la estructu-
ra basica de la membrana y condicionan el paso de los
farmacos. Asi, las moléculas de pequefio tamafio atravie-
san las membranas por difusién pasiva o por transporte
activo y las de gran tamafio lo hacen por procesos de pi-
nocitosis y exocitosis. El transporte es directamente pro-
porcional a la magnitud del gradiente de concentracion
en los lados de la membrana, y también al coeficiente de
particion (reparto) lipido: agua del propio fArmaco.

Cuanto mayor sea el coeficiente, mayor sera la concentra-
cion del medicamento en la membrana y mas rapida su
difusion. Una vez alcanzado el equilibrio, se igualan las
concentraciones a ambos lados de la membrana. En el
caso de componentes ionizados, las concentraciones en
equilibrio dependerén de las diferencias de pH y el esta-
do de ionizacién de la molécula, y también del gradiente
electroquimico del ién. Casi todas las membranas son
permeables al agua, sea por difusién o por microporos, y
se «arrastran» con el agua sustancias pequefias hidrosolu-
bles (100-200 Da).

Casi todos los farmacos son acidos o bases débiles que
estan en solucion, en sus formas ionizada o no ionizada.
Las moléculas ionizadas no pueden penetrar por la mem-
brana lipidica, por su escasa liposolubilidad. Por tanto,
la distribuciéon de un farmaco depende de su pKa (loga-
ritmo negativo de la constante de disociacion) y del gra-
diente de pH entre los lados de la membrana.

El transporte activo de algunos medicamentos se hace
a traveés de las neuronas, el plexo coroideo, las células de
los tlbulos renales y los hepatocitos, y se da contra gradien-
te de concentracion. Se llama difusion facilitada al proceso
de transporte mediado por portadores en que no hay in-
corporacion o utilizacion de energia, y el desplazamiento
se produce a favor del gradiente electroquimico.

Muchos farmacos atraviesan las membranas por un
proceso de difusion simple, y el grado de penetracién es
directamente proporcional a la diferencia entre las con-
centraciones presentes en cada lado de la membrana.

Las sustancias liposolubles se disuelven en el compo-
nente lipoideo de la membrana y las sustancias hidrosolu-
bles de pequefio tamafio molecular a través de poros.

La mayor parte de los fArmacos son &cidos o bases dé-
biles, que en solucion se encuentran en dos formas: ioni-
zada o no ionizada; la fraccion ionizada es hidrosoluble, y
si el tamafio es grande, muy poco difusible; mientras que

Condiciones para que las moléculas puedan atravesar la barrera lipidica

Atraviesan las membranas

Tamano de las moléculas Pequefias
Grado de ionizacion No
lonizada
Liposolubilidad (atraviesan la barrera Atraviesan
lipidica) Liposoluble
Carga eléctrica No
Polares/no polares Polares

Atraviesan por: Difusion rapida

Atraviesan las membranas

Grandes Pequefias Grandes

No +++ +++

lonizada lonizada lonizada
Atraviesan No atraviesan No atraviesan
Liposoluble No liposoluble No liposoluble
No +/- +/-

Polares No polares No polares

Difusion lenta A favor del gradiente electroquimico

(poros) y (canales)
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la no ionizada es liposoluble y difunde a través de la
membrana celular.

La ionizacion de los farmacos depende de dos facto-
res. El primero es el pKa: cuanto mayor es la fuerza de un
acido, menor es el valor de su pKa; en cambio, una base
con pKa bajo es una base débil, mientras que si es elevado
es una base fuerte. Otro factor es el pH.

Estos dos valores se relacionan por medio de la ecua-
cion de Henderson-Hasselbach.

El valor del pH coincide con el del pKa cuando el
compuesto se encuentre ionizado en un 50%.

De esta forma se transportan los fairmacos contra un
gradiente de concentracion eléctrico y quimico, el cual
requiere consumo de energia. Este transporte puede
sersaturable, ya que ocupa todos los puntos de fijacién de
lasproteinas transportadoras.

Este transporte activo de farmacos se ha observado
en el tubulo renal, el tubo digestivo, el arbol biliar, el
paso del liquido cefalorraquideo (LCR) a la sangre, y
el paso de la sangre a la glandula salival.

Filtracion. Los farmacos pasan del intersticio a los capi-
lares a través de las hendiduras intercelulares que presen-
tala pared de algunos capilares, o de los capilares al tibu-
lo proximal renal a través de las hendiduras existentes en-
tre las células.

Difusion facilitada. Transporte a favor de un gradiente
de concentracién, sin gasto de energia y realizado por
una proteina.

Exocitosis. Las vesiculas intracelulares se fusionan con
la membrana expulsando su contenido al exterior.

Endocitosis. Las vesiculas extracelulares se fusionan
con la membrana y depositan su contenido en el interior
de la célula formando vesiculas que contienen macromo-
léculas.

lonéforos. Pequefias moléculas que disuelven la capa
lipidica de la membrana y la hacen mas impermeable.
Pueden ser transportadores mdviles de iones y formado-
res de canales.

Fagocitosis de liposomas. Pueden favorecer el acceso
de farmacos a través de una estructura formada por una o
mas bicapas de fosfolipidos que contienen en su interior
farmacos hidrosolubles, liposolubles y macromoléculas,
que de esta forma consiguen acceder alas células con ca-
pacidad de atrapar liposomas.

Absorcion de los farmacos

La absorcidn es el paso de un farmaco desde el lugar
de administracion hasta su llegada al plasma, este proce-
so lo cumplen todas las vias de administracion, excepto la

via intravenosay en el caso de la inhalaciéon de un aerosol
broncodilatador para el tratamiento del asma, en la que
la absorcién no es necesaria para que el fairmaco actte.

La absorcién de un farmaco depende de sus caracte-
risticas:

Caracteristicas fisicoquimicas del farmaco. Tamafio de
la molécula, determinado por su peso molecular, liposo-
lubilidad, si es acido o alcalino, y su pKa, que condicio-
nan el grado de ionizaciéon del fairmaco. De estos facto-
res dependen el mecanismo y la velocidad de absorcién
(difusién pasiva, filtracién y transporte activo).

Forma farmacéutica. Para que un farmaco se absorba se
debe disolver. Cada forma farmacéutica condiciona la ve-
locidad con que el farmaco se libera, se disgrega y se di-
suelve (tabla 2-2).

Lugar de absorcion. Depende de la via de administra-
cién: cuanto mas tiempo esté el farmaco en contacto con
la superficie de absorcién, mas cantidad se absorbera.
También debemos tener en cuenta la superficie de absor-
cion, el espesor de la mucosa, el flujo sanguineo que
mantiene el gradiente de concentracion, en la via oral,
el pH del medio, la movilidad intestinal y las interaccio-
nes. En la administracion intramuscular y subcutanea, los
espacios intercelulares.

Eliminacion presistémica. Por todas las vias de adminis-
tracion, a excepcion de la parenteral intravenosa, puede
haber una absorcién incompleta por eliminacién presis-
témica, al ser destruido o eliminado parte del farmaco
administrado antes de llegar a la circulacién sistémica.
Cuando administramos un farmaco por via oral puede
ser eliminado al interactuar con otro farmaco que le im-
pida su absorcidn; por ejemplo, el almagato puede in-
terferir en la absorcidn de la digoxina, la isoniacida o el
ciprofloxacino si no espaciamos al menos 2 h su adminis-
tracion entre estos fAirmacos, o se puede eliminar por las
heces antes de que complete su absorcion. Otra posibili-
dad de eliminacion es que sea degradado por el pH aci-
do del estdmago, o que la accién de las enzimas digesti-
vas de la luz intestinal lo degraden antes de que se pro-
duzca la absorcién, o bien puede ser eliminado por el
metabolismo pulmonar antes de alcanzar la circulacion
sanguinea.

Efecto de primer paso. Es la metabolizacién que experi-
menta un fairmaco que es completamente absorbido en
el tracto gastrointestinal. Si un fAirmaco es absorbido en
el estdbmago, éste pasara a través de la vena gastrica dere-
cha e izquierda a la vena porta y a través de ésta llegara
al higado, donde serd metabolizado antes de llegar a la
circulacion sistémica.

Aparte del efecto de primer paso hepatico, existe el
efecto de primer paso pulmonar (inhaladores) o tépico
(parche transdérmico).
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La forma farmacéutica de los medicamentos relacionados con su preparacién, administracion y absorcion

Forma farmacéutica

Ibuprofeno
Suspension, 100 mg/5 ml
Via oral

Penicilina G sddica, ben-
cilpenicilina (i.m.)
Vial y agua para inyeccion

Nitroglicerina, vaporiza-
dor bucal

Penicilina G, benzatina
Vial y agua para inyeccion

(i.m.)

Digoxina
Ampolla 0,25 mg/1 ml

Preparacion

Agitar, retirar la dosis con el dosifica-
dor y administrar, tragar la suspen-
sion

Disuelve el contenido del vial con
agua para inyeccion

Dirigir la salida del dosificador debajo
de la lengua

Disuelve el contenido del vial con
agua para inyeccién

Diluir la dosis que se va a administrar
en suero fisioldgico o suero gluco-
sado al 5% en la proporcién una

ampolla en 4 ml de solucién

Vias de absorcion mediatas o indirectas

Via oral. La administracion per 0os o por via oral de me-
dicamentos es la mas utilizada, debido a que se conside-
rala via mas fisiol6gica. Para que un farmaco depositado
en la bocay tragado ejerza su accion, debe pasar a forma
liquida: primero se disgrega y luego se disuelve, y a par-
tir de ese momento tendra lugar su absorcién en el lugar
deseado.

El estobmago tiene un pH muy acido (1-3). A través de
su mucosa pueden absorberse agua, moléculas de farma-
cos de bajo peso molecular y algunos acidos débiles que,
debido al pH acido gastrico, no se ionizan y se absorben;
sin embargo, no se absorben las bases, mientras que en el
intestino la absorcién es mas rapida debido a las vellosi-
dades intestinales y a la mas rica vascularizacién de la mu-
cosa. Se absorben sustancias liposolubles, azucares, ami-
noacidos, minerales y vitamina Biz, pero sustancias como
la morfina y la codeina se absorben en los tractos altos del
intestino delgado, donde se absorben las bases débiles
por ser el pH mas alcalino que en el estdmago. El pH del
duodeno y de la luz intestinal esta entre 3,8 y 6,6, y en
5,3 en la superficie de las vellosidades intestinales.

En general, las formas no ionizadas son absorbidas
mas rapidamente que las ionizadas en el tracto gastroin-
testinal, pero tanto los dcidos como las bases débiles se
absorben en su mayoria en el intestino delgado por su
gran superficie de absorcién, que es superior a los
100 m?. Esta via de administracién presenta inconvenien-
tes relacionados con la acidez del estémago; asi, las enfer-
medades gastricas pueden causar una disminucién del

Administraciéon Absorcion

Nivel maximo transcurridas
entrely3h

Con alimentos para minimi-
zar la irritacion gastroduo-
denal

Via Intramuscular profunda Nivel maximo a los 30 min

Presionar el dosificador del
vaporizador una o dos ve-
ces seglin orden médica

Inmediato, es un farmaco de
vida muy corta (minutos),
se puede repetir la dosis a
los 10 min

Concentraciones detectadas
en sangre a las 4 semanas
de su administracion

Via intramuscular profunda

Via intravenosa lenta en no
menos de 5 min

Concentraciones terapéuti-
cas alos 5 min

pH del estdmago y en las personas mayores de 70 afios la
acidez del estomago suele disminuir. Si se quiere conse-
guir una acidez mas débil en el estémago para asi facilitar
la absorcion de algin farmaco, se pude seguir una dieta
rica en proteinas.

Las formas farmacéuticas orales con las que puede
presentarse un medicamento pueden condicionar sus ca-
racteristicas farmacocinéticas y su acciéon farmacolégica,
asf como la intensidad de sus efectos adversos. Las mas
utilizadas son las capsulas y los comprimidos.

Por otra parte, la presencia de alimentos en el estdma-
go puede modificar la biodisponibilidad de los farmacos
en el momento de la absorcién. En general, la adminis-
tracién de fAirmacos junto con alimentos produce un re-
traso en la absorcion de los medicamentos, ya que los ali-
mentos dificultan el contacto con la mucosa y producen
un retraso en el vaciado gastrico. Puede ocurrir que este
retraso no afecte al total del fairmaco absorbido, pero
puede suponer un inconveniente al retrasar su acciéon
(un ejemplo es el tratamiento con analgésicos via oral).

Los ritmos biol6gicos que rigen algunas funciones fisio-
légicas condicionan la administracién de farmacos. Si se

administra un hipolipemiante, es mejor administrarlo
cuando hay una mayor sintesis de colesterol endégeno y
eso ocurre por lanoche. Si se administran antisecretores,
como la ranitidina, y en dosis tnica diaria, es preferible
hacerlo con la cena o ala hora del suefio, pues durante la
madrugada la secrecién de acido es maxima y el pH del
estdmago disminuye. También se deben administrar por
la noche las benzodiacepinas, los neurolépticos o los la-
xantes de comienzo de accidn lenta. Pero ala hora de ad-
ministrar corticoides, diuréticos y tiroxina es mejor ha-
cerlo por la mafiana, con el desayuno, ya que en el caso
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de los corticoides es cuando tiene lugar una mayor se-
crecion fisioldgica de cortisol; en cambio, los diuréticos
se dan a esta hora para que su accién no interfiera con el
descanso nocturno.

Via sublingual. Se deposita el medicamento (compri-
mido, el contenido de una capsula, pulverizador) debajo
de lalengua. La absorcién se producira a través de la mu-
cosa sublingual, pasando a la circulacién sistémica por la
vena cava y la auricula derecha. Al evitar el paso por el
estdmago, el intestino y el higado, se consigue un efecto
mas rapido e intenso. La absorcién por esta via es facil y
rapida debido al escaso espesor del epitelio de la mucosa
bucal y a su rica vascularizacién. La cavidad bucal debe es-
tar libre de alimentos para asegurar la absorcién. Ejem-
plos de farmacos que se administran por esta via son la ni-
troglicerina y el nifedipino, que son vasodilatadores coro-
narios. Otro ejemplo es la buprenorfina, que acttia como
analgésico.

Via rectal. El pH del recto es neutro, pero la absorcion
del fAirmaco puede ser irregular, erratica, lenta, incom-
pletay puede variar mucho de unas sustancias a otras. Se
utiliza para administrar fairmacos que producen irrita-
cion gastrointestinal, y son destruidos por el pH o las en-
zimas digestivas o tienen un olor o sabor muy desagrada-
ble. Es una via util en pediatria, en pacientes inconscien-
tes y en aquellos que presentan vomitos y no se puede
utilizar la via oral.

Los farmacos administrados por via rectal eluden par-
cialmente el efecto de primer paso del higado, ya que las
venas hemorroidales media e inferiores son afluentes de
la vena cava.

Via respiratoria. La absorcion se puede producir en tres
localizaciones: la mucosa nasal, la trdquea y los bron-
quios. La superficie de absorcion es de 80 a 100 m? y esta
muy vascularizada, esto facilita la absorcién instantanea
del farmaco y que no tenga pérdidas por efecto de pri-
mer paso; en el caso de las neumopatias, la aplicacion lo-
cal del farmaco facilita el efecto inmediato.

La via inhalatoria permite la administracion de farma-
cos como los gases anestésicos y oxigeno, liquidos volati-
les, moléculas liposolubles, anestésicos locales y aeroso-
les. Todos se absorben con gran facilidad, dependiendo
de la concentracion de farmaco en el aire respirado, la
frecuencia respiratoria, la perfusiéon pulmonar y su solu-
bilidad en sangre. La mayor desventaja de la via inhala-
toria es que el farmaco no alcance las vias respiratorias
por enfermedad obstructiva grave.

Las formas farmacéuticas mas utilizadas por la via in-
halatoria son: los aerosoles, con un tamafio de la particula
comprendido entre 0,5y 10 micras para asf asegurar una
correcta administracién en las vias respiratorias bajas.
Para facilitar la administracién de fArmacos con aerosoles
podemos utilizar las camaras espaciadoras, que son de utili-
dad cuando no hay coordinacién entre la pulsacién e ins-
piracion en el momento de la inhalacién del farmaco,
como puede ocurrir en ancianos y nifios.

También se dispone de inhaladores de polvo, que per-
miten la administracién de dosis mas elevadas que con
los aerosoles y las soluciones para inhalacion, compuestos
por uno o varios faArmacos que se administran por via res-
piratoria para conseguir efectos locales o sistémicos. Estas
soluciones se pueden nebulizar y conectarse a mascarillas
faciales de administracién de oxigeno. Los nebulizadores
son instrumentos que sirven para generar particulas muy
finas y de tamafio uniforme de liquido en un gas medici-
nal que suele ser oxigeno, para que puedan penetrar a
mayor profundidad en el pulmoén (tabla 2-3).

Via genitourinaria. La mucosa vaginal absorbe gran nu-
mero de farmacos aplicados de forma tépica. La vascula-
rizacion de la vagina permite el paso a la circulacion sisté-
mica de medicamentos sin efecto de primer paso hepati-
co. El pH de la vagina en la mujer adulta esde 4a 4,5y
el responsable de este pH es el bacilo de Doderlein, que
coloniza la vagina nada mas nacer. El mantenimiento de
este pH acido contribuye ala autodefensa frente a gérme-
nes. El fAirmaco a administrar no debe alterar el pH fisio-
l6gico vaginal, pero si contribuir a restablecerlo y mante-
nerlo. Los farmacos se administran en forma de compri-
midos, capsulas y 6vulos vaginales.

Via intravesical. Por esta via se pueden administrar ci-
tostaticos, soluciones fisioldgicas estériles y soluciones de
glicina, en pacientes con una reseccién transuretral. La
glicina es una sustancia no hemolitica y no conductora,
lo que permite gran visibilidad durante las citoscopias y la
utilizacién de elementos electroquirurgicos.

Via conjuntival. El farmaco actda a nivel topico, pero la
cantidad que resulta del drenaje por el conducto nasola-
grimal después de la aplicacién puede ejercer un efecto
indeseable por absorcion sistémica, puesto que no esta
sujeto al efecto del primer paso hepatico, y su absorcion
puede ser muy rapida.

Via 6tica. Los farmacos utilizados por esta via son de
accion tépica en el oido externo o para la limpieza
de los tapones de cerumen, el conducto auditivo externo
se comporta farmacocinéticamente como la piel.

Via cuténea. La piel es una via de absorcién de farma-
cos deficiente, al tener un epitelio poliestratificado de cé-
lulas cornificadas con una funcién de proteccién y no de
absorcion, que no se deja atravesar por agua ni sustancias
hidrosolubles; sin embargo, 1a piel hidratada es mas per-
meable que la seca. Pocos son los farmacos que penetran
con facilidad la piel intacta, pero hay sustancias, como el
dimetilsulféxido (DMSO), la N-N-dimetilformamida
(DMF) y la N-N-dimetilcetamida (DMAC), que favorecen
la absorcion percutanea.

Al contrario que la barrera creada por la epidermis, la
dermis es muy permeable a muchos solutos, de ahi que
si la epidermis sufre abrasiones, heridas y quemaduras, es
decir, que la piel deja de estar intacta y pierde su integri-
dad, se facilita el paso de farmacos a través de ella; si ade-
mas existe un proceso inflamatorio local o cuadros que
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Dispositivo

Aerosol

Camaras espaciadoras

para inhalacion

Inhalador de polvo seco

Nebulizador

16

Dispositivos utilizados en el sistema respiratorio

Ventajas

Se libera una cantidad uniforme en cada aplicacion

Tiene una amplia superficie de dispersion

El farmaco se conserva muy bien preparado para ser
administrado

Evitamos el problema de coordinacién entre pulsa-
cién y la inspiracion

Se minimiza el depdsito orofaringeo, lo que disminu-
ye la posibilidad de irritar la faringe y la traquea

La cdmara favorece la disminucion del tamafio de
las particulas del farmaco, lo que facilita que pue-
da llegar mas farmaco al pulmoén

La coordinacion es mas facil o no es necesaria para
la pulsacion y la inspiracion

Este sistema no requiere gases propelentes

Admite la administracién de dosis mas altas

Comodidad de administracién por parte del paciente

Permite la administracién de dosis muy elevadas
Requiere poca cooperacion del paciente
Si el flujo respiratorio del paciente es inferior a
30 I/min también es efectivo el nebulizador
Permite la administracion simultanea de uno, dos o
mas farmacos

Inconvenientes

Requiere coordinacion entre la pulsacion y la
inspiracion.

El paciente necesita entrenamiento de la enfer-
mera

Puede irritar la faringe y la traquea

Es poco practico por su volumen

El paciente necesita las indicaciones de la en-
fermera

Requiere ser limpiado después de cada admi-
nistracion

Se requiere del paciente un flujo inspiratorio mi-
nimo de 30 I/min

Flujo > 30 I/min = terapia eficaz

Evitaremos ambientes himedos

El farmaco en polvo seco es higroscopico

En algunos casos es necesario para mantener
el farmaco preparado para su administracion

Tiempo de administracién de 5 a 15 min

Para su utilizacién en el domicilio, el paciente
necesita haber recibido las indicaciones de la
enfermera

Espacio necesario y ruidoso

intensifican el flujo de sangre por la piel, también se in-
crementa la absorcién. Este incremento de la absorcién
se puede conseguir mediante el método de inuncidn,
que consiste en suspender el farmaco en un vehiculo
oleoso y se frota en la piel el preparado resultante.

Via transdérmica. Son formas de dosificacion a través
de la piel y con dispositivos que contienen el principio
activo, con cesion continua de una o mas sustancias, a
una velocidad programada o para un determinado pe-

riodo (p. ej. los parches de fentanilo utilizados para el
control del dolor neoplasico).

Vias directas, inmediatas o parenterales

Se considera que con la administracion de farmacos
por inyeccion se consigue una absorcion mas rapiday re-
gular que con la administracién por via enteral. Las prin-
cipales formas de administraciéon parenteral se presentan
en la tabla 2-4.

Vias directas de administracion de farmacos

Via Absorcion

Ausencia de absorcion
No hay efecto de primer paso he-
patico

Intravenosa

Subcutanea Rapida, si utilizamos soluciones
acuosas
Lenta y sostenida en suspensiones

insolubles

Rapida si se utilizan soluciones
acuosas

Lenta y sostenida si se utilizan en
preparados de deposito

Intramuscular

Indicaciones

Urgencias, permite conseguir
concentraciones rapidas de far-
macos

Adecuada para implantacion de
granulos sdlidos (pellets)

Util para farmacos en volimenes
moderados, acuosos, vehiculos
oleosos y algunas sustancias
irritantes

Precauciones

Mayor peligro de efectos adversos
No es Util en caso de soluciones oleo-
sas o sustancias insolubles

No es Util para administrar grandes
volimenes

Dolor o necrosis en el lugar de la in-
yeccion

No puede utilizarse esta via en pacien-
tes con tratamiento anticoagulante
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Via intravenosa. Permite depositar directamente el far-
maco una vez reconstituido correctamente en la circula-
cion sistémica. Después de la administracién en bolos
tendran que pasar aproximadamente unos 4 min para
alcanzar la dosis maxima en sangre. En general, la acciéon
del farmaco se considera como corta. Si se necesitan
mantener concentraciones constantes en sangre se ad-
ministra el fAirmaco en perfusién continua (tabla 2-5).

Via intramuscular. El farmaco se absorbe gracias a la
gran vascularizacién; las zonas mas utilizadas son la gla-
tea, el vasto externo, el deltoides y el gran dorsal. La in-
yeccion intramuscular suele ser de unos 5 ml.

Via subcutanea o hipodérmica. La ventaja de esta via es
que las concentraciones plasmaticas son mas bajas pero
mas constantes o sostenidas que por via intravenosa. Las
zonas de administracién subcutanea de mas facil acceso
son el brazo, antebrazo, muslo, abdomen o gliateo. Es
mejor utilizar soluciones acuosas o preparados hi-
drosolubles por esta via y se aplicara calor local para pro-
ducir vasodilatacion y facilitar la absorcion. Si se desea
retrasar la absorcién, se asociard un vasoconstrictor. La
inyeccién subcutdnea no debe sobrepasar los 2 ml de
volumen.

Via intraésea. Se emplea el lecho vascular de los huesos
largos (tibia distal, cresta iliaca y fémur distal) para asi
transportar fluidos y farmacos desde la cavidad medular
hasta la circulacién sistémica. Esta via sélo se utiliza de for-
ma ocasional, cuando no es posible la canulacién venosa y
como medida temporal, ya que la velocidad de flujo esta
limitada a un maximo de 100 ml/h. Esta técnica se em-
plea en pediatria para administrar antibiéticos sistémi-
cos, infusiones de adrenalina, atropina, fenitoina, diaze-
pam e incluso para realizar transfusiones sanguineas.

Via intratecal. Consiste en la administraciéon de un me-
dicamento en el liquido cerebroespinal para garantizar
concentraciones efectivas en el sistema nervioso central
(SNCQ). Esta via se utiliza en anestesia quirurgica y admi-
nistracién de opiaceos en oncologia.

Una vez el fArmaco se absorbe o pasa por via parente-
ral, puede ser distribuido por los liquidos intersticial y ce-
lular. Los 6rganos mas vascularizados (corazén, higado,
rifiones, encéfalo) reciben gran parte del firmaco en los
primeros minutos tras la absorcién. La llegada del far-
maco a los musculos, la piel y la grasa es mas lenta, por
lo que necesita el transcurso de minutos u horas para al-
canzar el equilibrio en los tejidos.

Factores que modifican la distribucién

Velocidad de distribucion. La difusion en el comparti-
mento intersticial es rapida, debido a la permeabilidad
de las membranas capilar y endotelial (excepto encéfalo).

Liposolubilidad. Los farmacos no liposolubles penetran
poco por las membranas y presentan carencias en su dis-
tribucién y, como consecuencia, llegan en poco volumen
a sus zonas de accién.

Unién a proteinas plasmaticas. La distribucién tam-
bién se puede resentir por la unién del fAirmaco a protei-
nas plasmaticas, en particular la albumina, en el caso de
los farmacos acidos y la glucoproteina aii-acida en los me-
dicamentos basicos. Un fairmaco que se una de manera
extensa tiene acceso limitado a los sitios de accién, y por
ello ademas se metaboliza y elimina con lentitud. El far-
maco unido a proteinas no es farmacolégicamente activo
y siel farmaco libre, actuando el unido como una especie
de reservorio, de forma que cuando disminuye el farma-
co libre libera el farmaco unido. Un farmaco que se una
fuertemente a proteinas puede desplazar a un farmaco
unido y, al aumentar la fraccién libre, se produce un au-
mento del efecto farmacoldgico, asi como de los efectos
adversos. En el caso de los anticoagulantes orales, aumen-
ta el riesgo de hemorragia en presencia de analgésicos
que se unen altamente a proteinas.

pH. Los farmacos pueden acumularse en los tejidos en
concentraciones mayores de lo que cabria esperar, debido

Métodos de administracion por via intravenosa

Método
de administracién

Forma
farmacéutica Preparacion
Vial con polvo

y el disolvente
Vial en disolucién

Siempre inmediata-
mente antes de
administrar

Intravenosa directa

Infusion intravenosa
intermitente

Vial con polvo
y el disolvente
Vial en disolucion

Siempre inmediata-
mente antes de
administrar

Infusion intravenosa
continua

Vial con polvo
y el disolvente
Vial en disolucion

Siempre inmedian-

adminitrar

tamente antes de

Recomendable diluir Tiempo ml/min

El minimo sera de 1 ml/min

Administracion muy lenta
(10 min)

Con 5, 10, 15 0 20 ml de suero fi-
siolégico o agua para inyec-
cion

Con 50 o0 100 ml de suero com- Administrar durante al me-

patible, suero fisioldgico, suero nos 30 min
glucosado al 5% Administracion de 30 a
60 min

Administrar con la frecuen-
Cia necesaria
Administracion de 24 h

Con 250, 500 o0 1.000 ml de sue-
ro compatible, suero fisiologi-
co, suero glucosado al 5%
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alos gradientes de pH o unién a constituyentes intracelu-
lares o reparto de lipidos. El farmaco acumulado en un te-
jido puede constituir un depésito o un reservorio que pro-
longue su accién en ese tejido o en un sitio distante (tio-
pental intravenoso, anestésico fuertemente liposoluble).
La diferencia de pH entre los liquidos intracelular y extra-
celular es pequefia, por lo cual sélo puede ocasionar un
gradiente de concentraciéon bajo entre ambos lados de la
membrana plasmatica.

Distribucién de farmacos en el sistema nervioso cen-
tral. Se distingue por la seleccidn de penetracién en el
liquido cefalorraquideo y el espacio extracelular. Las cé-
lulas endoteliales del tejido encefalico difieren por no
tener poros intercelulares ni vesiculas pinociticas. Los far-
macos no sélo penetran las células endoteliales, sino tam-
bién las células perivasculares parallegar a las neuronas.
El flujo sanguineo es el tnico factor limitante para que
los farmacos muy liposolubles penetren en el SNC. La
velocidad de difusién de farmacos con polaridad crecien-
te en el interior del SNC es proporcional a la liposolubi-
lidad de la especie no ionizada. Un concepto ttil es el de
volumen de distribucién, que es una constante de propor-
cionalidad que relaciona la cantidad total de farmaco en
el organismo en un momento determinado con la con-
centracion plasmatica, dependiendo de su unién a pro-
teinas y a tejidos.

Es el conjunto de reacciones quimicas que realiza el
organismo sobre sustancias endégenas, contaminantes
ambientales y farmacos.

El organismo transforma los fairmacos en metabolitos,
sustancias mas polares que el producto inicial, facilitando
su eliminacién renal. Pero hay farmacos polares que no
se metabolizan, y se eliminan tal como han sido adminis-
trados.

Como consecuencia del metabolismo, los farmacos
pueden cambiar la actividad farmacoldgica a otra dife-
rente o bien formarse metabolitos activos con la misma
actividad farmacoldgica, que puede estar aumentada o
disminuida o permanecer igual, o bien se forma un meta-
bolito toxico.

Existen sustancias, como los profadrmacos, que no tie-
nen actividad farmacolégica, pero al sufrir el proceso de
metabolizacion se obtiene un metabolito activo que reali-
za esta funcioén.

Las reacciones metabolicas se producen en todos los
tejidos del organismo; sin embargo, los sistemas de bio-
transformaciéon mas importantes se encuentran en el hi-
gado. Otros lugares son el plasma (procaina), el pulmén
(prostaglandinas), la pared intestinal (tiramina), etcétera.

Procesos de metabolizacion

Se divide en dos fases: la fase | consiste en la funciona-
lizacion de la molécula, formandose una molécula mas

polar, que se puede eliminar, o en su preparaciéon para la
fase II; y la fase Il es la formacion de un enlace covalente
entre el fAirmaco y un compuesto endégeno.

En esta fase se producen diferentes tipos de reaccio-
nes: oxidacién, reduccién e hidrélisis.

Oxidacion. Son las reacciones metabdlicas mas frecuen-
tes. En ellas participa la fraccién microsomial, situada en
el reticulo endoplasmatico liso de los hepatocitos. Estas
reacciones utilizan oxigeno, un d&tomo de oxigeno se une
al fArmaco, y otro forma agua, por ello se conocen como
reacciones monooxidasas mixtas. Hay diferentes enzimas
que participan, una de las mas importantes es el citocro-
mo P450 (alopurinol a oxipurinol). Las reacciones de
oxidacioén se realizan en sustancias endégenas, contami-
nantes ambientales y farmacos.

Reduccion. Se lleva a cabo en la fraccién microsomial
hepatica, en otros tejidos y en las bacterias intestinales.
Las enzimas son las reductasas. Son menos frecuentes
que las reacciones oxidativas. En este proceso se pierde
una molécula de oxigeno.

Hidrolisis. Pueden ser reacciones espontidneas o media-
das por las hidrolasas que se encuentran distribuidas por
plasmay tejidos. Rompen los enlaces de los fArmacos. Es-
tas reacciones son rapidas y llevan a la inactivacion de los
compuestos poco tiempo después de la administracion.

Tiene lugar en diferentes tejidos del organismo. Es-
tas reacciones consisten en la unién mediada por enzi-
mas con sustancias endégenas como el acido glucouré-
nico, sulfato, glutatiéon y acetato. Esta unién aumenta la
hidrosolubilidad del farmaco y facilita su eliminacién
del organismo (morfina a morfina-6-glucourdnico).

Inductores e inhibidores del metabolismo

Inductores. Son farmacos o contaminantes ambienta-
les que aumentan la actividad metabdlica de la fraccién
microsomial. Las monooxigenasas y las transferasas son
enzimas cuya sintesis es inducible, es decir, aumenta la
concentracion de la enzima en el medio. Este efecto se
produce por la alteracién de la regulacién en transcrip-
cion de estas enzimas. Como ejemplos de farmacos in-
ductores estan los barbituricos o la rifampicina, entre
otros. Algunas de estas sustancias también inducen su
propio metabolismo. Los fumadores inducen la forma-
cion de un citocromo P450 en los pulmones y el intes-
tino.

Consecuencias de la induccién. Cuando un farmaco tie-
ne su via metabolica inducida se observa que si el metabo-
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lito es inactivo se produce una disminucion de la activi-
dad farmacolégica. Si el metabolito es activo se produce
un aumento de la actividad farmacolégica, que puede al-
canzar concentraciones tdxicas.

Inhibidor. Es la sustancia que produce una reduccion
del metabolismo de un farmaco. Dos farmacos compiten
por una via metabdlica; uno de ellos no serd metaboliza-
do, aumentando su concentraciéon, que puede alcanzar
concentraciones téxicas.

Factores que modifican el metabolismo

Edad. El feto tiene la capacidad metabdlica disminuida,
que aumenta a medida que se desarrolla. El recién naci-
do alcanza los niveles metabélicos de los adultos a las 8 se-
manas. El cloranfenicol no se puede administrar a los re-
cién nacidos, debido a que tienen un déficit de una trans-
ferasa, y se produce el sindrome gris del recién nacido
(distensién abdominal, colapso vasomotor y cianosis). El
anciano tiene disminuida la dotacién enzimatica del hi-
gado, y también el flujo sanguineo hepatico es menor;
todo esto implica un menor metabolismo del farmaco,
un incremento del tiempo de semivida y un elevado ries-
go de toxicidad.

Sexo. No tiene valor practico. La diferente dotacién
hormonal de los sexos hace que los farmacos tengan dife-
rentes efectos. Las hormonas masculinas tienen actividad
metabdlica inductora: la testosterona reduce el tiempo
de semivida de la antipirina, porque induce su metabolis-
mo, y los anticonceptivos inhiben el metabolismo de este
mismo farmaco.

Nutricion. Con la dieta podemos ingerir sustancias que
inducen o inhiben el metabolismo de los fAirmacos. Las
dietas pobres en calcio, potasio, acido ascérbico y protei-
na producen una inhibicién del sistema microsomial, se
disminuye su metabolismo y aumenta la sensibilidad a los
farmacos.

Gestacion. Durante el embarazo aumentan las concen-
traciones de progesterona, que inhibe el metabolismo de
algunas enzimas microsomiales; por ello hay mayor sensi-
bilidad a los farmacos.

Factores genéticos. Las diferentes especies pueden te-
ner diferente dotacién genética; por tanto, el fArmaco
puede ser metabolizado de distinta manera. Un ejem-
plo es la anfetamina: en el hombre se produce una des-
aminacién (pierde un grupo NH:) y en la rata se hidro-
xila (gana un grupo -OH). En una misma especie se ob-
servan actuaciones diferentes ante una misma reaccién
metabdlica; por ejemplo, en el hombre se observan los
acetiladores lentos o rapidos. La acetilacion es una reac-
cion de reduccién; mediante este proceso se metaboli-
zan diferentes farmacos, entre ellos, la isoniazida. En los
acetiladores lentos se observa una mayor eficacia de este
medicamento; sin embargo, hay mayor peligro de toxi-

cidad. En los acetiladores rapidos la eficacia del farma-
CO s menor.

Via de administracion, dosis y unién a proteinas. Un far-
maco que se administra por via oral sufre mayor proceso
de metabolizacion que por via parenteral, debido a la cir-
culacidn enterohepatica. En la via parenteral no hay tan-
ta biotransformacion, se elimina por la via porta y, por
tanto, llega menos farmaco al higado.

Ademas, seglin la dosis administrada puede variar la
via metabdlica, dando lugar a diferentes metabolitos.

Por otro lado, hay fairmacos que se unen a las protei-
nas, y la parte libre que queda en plasma es la que se me-
taboliza. Cuanto mayor es la unién a proteinas, menor
es la velocidad de biotransformacion.

Factores patolégicos. El higado metaboliza la mayor
parte de los farmacos y la actividad enzimatica puede mo-
dificarse por diferentes enfermedades hepaticas (insufi-
ciencia hepatica, cancer hepatico) produciéndose una in-
hibicién de la metabolizacién.

Consiste en la salida del fairmaco del organismo, ya
sea de forma inalterada o como metabolito.

La eliminacién se produce a través de vias fisiolégicas.
Las vias mas importantes son la renal y la biliar. También
hay excrecién de fArmacos por via pulmonar, salival, por
la leche materna o el sudor.

Los farmacos atraviesan las membranas celulares para
ser eliminados, a través de difusion pasiva o transporte ac-
tivo. Los farmacos polares se eliminan mas rapidamente
que los liposolubles.

Excrecion renal

Eslavia mas importante de excrecion y se realiza por
tres procesos importantes: filtracion glomerular, secre-
cion tubular y reabsorcién tubular.

Filtracién glomerular. Todos los farmacos atraviesan
membranas permeables del glomérulo, por filtraciéon a
favor de gradiente, siempre que no esté unido a protei-
nasy el peso molecular sea inferior a 69.000 D. La veloci-
dad de paso depende de la concentracion de farmaco li-
bre en el plasma; asi, la fenilbutazona se une en un 98%
a proteinas, por tanto, la concentracién de filtrado glo-
merular es de un 2% y el aclaramiento glomerular es
muy bajo.

Secrecion tubular. En la filtraciéon glomerular se filtra
un 20% de la cantidad del fairmaco, el resto pasa a los ca-
pilares tubulares de los tubulos proximales. El farmaco
atraviesa las membranas tubulares por difusiéon pasiva o
por transporte activo. Hay dos sistemas transportadores:
transportadores para sustancias acidas, como el 4cido uri-
co y transportadores para sustancias basicas como la peni-
cilina. Es el sistema mas importante de eliminacién del ri-
fién, se transportan las moléculas contra gradiente qui-
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mico y se elimina el fArmaco aunque esté unido a protei-
nas. Son sistemas saturables; dos farmacos pueden com-
petir por el mismo transportador, produciendo el despla-
zamiento de uno de ellos y aumentando su concentra-
cion. Por ejemplo, el probencid tiene mayor afinidad por
el transportador anidnico (sustancia basica), desplaza a la
penicilina y, por tanto, aumenta la concentracién plasma-
tica de ésta.

Reabsorcidn tubular. Este proceso se realiza en el tibulo
distal. Una vez el fairmaco esta en el tibulo, puede volver
ala circulacion sanguinea, a través de difusion pasiva, si el
farmaco no esta ionizado y es liposoluble, o por transporte
activo. Por otra parte, el pH de la orina influye en la reab-
sorcidn de los farmacos, ya que pueden variar la ioniza-
cion de los acidos y bases débiles. Si se alcaliniza la orina
con bicarbonato s6dico, se incrementa el pH de la orinay
aumenta la excrecién de farmaco acido como los barbitu-
ricos o el acido acetilsalicilico. Si se adicifica la orina con
acido ascorbico, disminuye el pH urinario y aumenta la ex-
crecion de farmaco basico, como la anfetamina. Un térmi-
no importante en la eliminacién es el de aclaracion, que
se define como el volumen de plasma que por su paso por
el rindn libera farmaco por unidad de tiempo. Este valor
nos indica el estado de los procesos de filtracion, reabsor-
cion y excrecion.

Excrecion biliar

A través de la bilis se eliminan sustancias basicas, aci-
das y neutras. Los farmacos que utilizan esta via tienen un
elevado peso molecular, pueden estar conjugados, sobre
todo con el acido glucouroénico. Por otra parte, los farma-
cos eliminados por la bilis pasan al intestino, donde pue-
den reabsorberse volviendo a la circulacién sanguinea; es
lo que se conoce como circulacion enterohepatica. Este siste-
ma alarga la vida del farmaco (morfina, cloranfenicol).

6)

7. Encuanto al metabolimo de farmacos, es cierto que:

Otras vias

Excrecion pulmonar. Elimina los anestésicos volatiles a
través del aire espirado. En secreciones bronquiales se
pueden encontrar yoduros. El alcohol espirado es util
para el indice de alcoholemia, ya que es un método no
invasivo para estimar la concentracién en sangre.

Excrecién por leche materna. Se elimina poca cantidad
de farmaco, pero es importante porque es suficiente para
que afecte al lactante. La leche materna tiene un pH aci-
do y los farmacos con caracter basico se ionizan y se elimi-
nan por la misma y no vuelven a la circulacién. También
se concentran los farmacos liposolubles, como la morfi-
na, que pasa al lactante produciendo sindrome de depen-
dencia en el bebé.

Excrecién salival. El firmaco eliminado por esta via es
reabsorbido en el tubo digestivo. Se puede usar para con-
trolar las concentraciones del farmaco.

Excrecién cutanea. Tiene poca importancia cuantitati-
va, pero es importante en la deteccién de metales pesa-
dos en medicina forense. Por la piel se eliminan multi-
ples sustancias, como el arsénico y los yoduros y bro-
muros.
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a) La conjugacion con acido glucurdnico produce compuestos mas apolares.
b) El citocromo P450 esta implicado en procesos de fase II.

¢) Los metabolitos de los farmacos siempre son inactivos.

d) La funcidn principal de los procesos de fase II es la obtencidén de compuestos mas polares.
e) Unicamente se consigue la inactivacion de farmacos en los hepatocitos.

8. Laabsorcion delos compuestos activos:
a) Se produce principalmente en el estémago.

b) Se puede ver afectada por los alimentos u otros compuestos activos.
¢) La forma farmacéutica también afecta: se absorbe mas rapidamente el contenido de los comprimidos que el de

los jarabes.
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d) Se conoce como efecto de primer paso a la pérdida de farmaco por degradacion de las enzimas digestivas.

e) Eltamario de la molecula, su pKa o su liposolubilidad no afectan para el paso a través de la membrana.

9. El volumen de distribucion:
a) Esun valor real de la cantidad de agua plasmatica en la que se diluye el farmaco en el organismo.
b) En el caso de la digoxina, el volumen de distribucion sera menor respecto al volumen real, ya
que se une fuerte-mente a proteinas intracelulares.
¢) Esuna relacion entre la cantidad de farmaco administrado y la concentracion plasmatica.
d) El agua intersticial del SNC forma parte del compartimento central para aquellos farmacos
que se encuentren io-nizados al pH sanguineo.
e) Aquellos compuestos que se unen fuertemente a proteinas plasmaticas se eliminan mas rapidamente.

Larespuesta correctasobre ladistribucién de farmacos es:

a) Los farmacos no liposolubles penetran por las membranas, consiguiendo una buena distribucion.
b) El farmaco se une a la albimina, siendo activo farmacoldgicamente.

¢) Los farmacos basicos se unen principalmente a la albimina.

d) Dos farmacos pueden sufrir interacciones debido a su unién a la albimina

e) Las opciones c) y d) son correctas.

11. Larespuestacorrectasobre metabolismo es:
a) Cuando un farmaco se metaboliza, se hace mas liposoluble, lo que facilita su eliminacion.
b) Un farmaco, como consecuencia del metabolismo, puede aumentar, disminuir o incluso
cambiar su actividad far-macoldgica.
¢) Lainmadurez metabdlica dificulta la eliminacion del farmaco.
d) Las opciones b) y c) son correctas.
e) Todas las opciones son correctas.

Larespuestacorrectasobrelaeliminacion de farmacos es:

a) Los farmacos no polares se eliminan mas rapidamente.

b) Los farmacos que presentan una baja union a proteinas presentan un bajo aclaramiento glomerular.
¢) Si se acidifica la orina disminuye la excrecion de anfetamina.

d) Através de la leche se eliminan farmacos basicos.

e) Todas las respuestas son correctas.



