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ANALGESICOS OPIOIDES

Para iniciar comenzaré describiendo acerca de los analgésicos opioides que mas que nada
son medicamentos para aliviar dolor severo agudo, tiene una variedad de compuestos
diferentes que sirven de uso clinico en todo el mundo, también se dice que puede causar
diferentes reacciones si se consumen sin autorizacibn médica y en un tiempo largo, es
fundamental recalcar la importancia de los receptores opioides que mas adelante
abordaremos, asi como también los eventos intracelulares que pueden ocurrir y los principales
medicamentos que abarcan en esta familia. En este ensayo se pretende dar a conocer
informacion relevante de los analgésicos opioides para poder comprender de mejor manera

este tema.

Los analgésicos opioides son considerados practicamente para aliviar el dolor agudo, para
poder comprender mejor los opioides pueden ser naturales y sintéticos, se encuentra en el
zumo de las semillas de la adormidera, el término opioide se utiliza para designar aquellas
sustancias exdgenas o enddgenas que tienen un efecto analogo muy parecido al de la morfina
en otras palabras son una clase de droga y se relacionan quimicamente e interacttan con los
receptores de opioides en las células nerviosas del cuerpo y del cerebro ,existe una
variabilidad intrapaciente y entre los pacientes en respuesta a los opioides, es considerable
poder tener conocimientos de las diferencias farmacol6gicas entre los opioides esto mas que
nada para poder seleccionar el farmaco adecuado para el entorno clinico y asi poder minimizar
el impacto que puede causar los efectos secundarios, como bien ya mencionaba los opioides
pueden tener muchos efectos secundarios en nuestro organismo de igual manera que existen
variedad de medicamentos de la misma rama, estos analgésicos ejercen sus acciones
farmacologicas mediante el receptor u-opioide, MOP, pero también hay algunas que tienen
actividad del k-receptor. Continuamos con los receptores opioides que mas que nada es una
proteina G acoplada y cuenta con siete regiones transmembrana, se clasifica en: DOP o
receptor delta s tiene un efecto de analgesia espinal y suprarrenal asi como también la
reduccion de la mortalidad gastrica, KOP o receptor kappa k tiene un efecto de analgesia
espinal, diuresis y dosforia y MOP o receptor mu u tiene un efecto de analgesia, sedacion, asi
como también efectos endocrinos que incluyen la regulacion de prolactina y algunas hormonas
del crecimiento , estos receptores se encuentran ubicados dentro del sistema nervioso central

especificamente en las areas del tronco cerebral, pero también en los sitios periféricos como



el tracto gastrointestinal, el corazén, en las articulaciones de las rodillas y en el sistema
inmunoldgico. La activacion de los opioides actta desde el medio del cerebro estimulando las
vias descendentes inhibitorias como consecuencias estas involucran a la transmision de
serotoninérgica y noradrenérgica, algo importante es que los opioides también pueden actuar
directamente sobre las neuronas nociceptivas. En los eventos intracelulares, aqui una vez que
el ligando se ha unido al receptor opioide la proteina asociada en este caso la G es activada,
debido a la unién se disminuye la produccién de monofosfato de adenosina ciclico y todo esto
va producir hiperpolarizacion celular y poca excitabilidad neuronal provocando la liberacion
disminuida de neurotransmisores. También para la activacion de los receptores puede ser
participe la proteina kinasa que es activada por mitdgenos y la fosfolipasa. Para continuar en
la administracion de los opioides si se consume por un largo periodo puede conducir a
multiples adaptaciones en los sistemas de sefalizacién lo cual podria generar sensibilizacion
y sintomas de abstinencia. A continuacién mencionare algunos opioides mas utilizados y
describiré algunas de sus principales caracteristicas como la morfina que es un derivado
fenantrenico, tiene una biodisponibilidad del 15-50% esto es debido a su extenso metabolismo
y ocurre en el higado produciendo efectos analgésicos y efectos exitatorios, ademas la
excrecién mayormente ocurre por la orina como un conjugado glucuronido y muy pocas veces
aparece en materia fetal. El efecto pico analgésico ocurre a los 30-60 minutos después de su
administracion parenteral y puede durar de 3-4 horas. La hidromorfona es otro analgésico
opioide que tiene una farmacocinética y duracién similar al de la morfina pero tiene una
caracteristica que lo hace diferente y es que es 5 veces mas potente y empieza actuar
ligeramente mas rapido, ademas es mas apropiado para pacientes con fallas renales esto
debido a la ausencia de un metabolito activo. Continuamos con el fentanilo, remifentanilo y
alfentanilo son opioides agonistas MOP, tienen mas eficacia y son mas utilizados en periodo
de perioperatorio, son medicamentos que tienen un rapido comienzo de accion pero también
un efecto rapido. El siguiente es la buprenorfina es un derivado del alcaloide tebania, tiene
una alta afinidad pero muy baja actividad intrinseca a los receptores KOP, mayormente se
prefiere la via sublingual, ademés cuenta con una biodisponibilidad muy variable, su
metabolismo ocurre en el higado por dealquilacion y es excretada por materia fecal. Para ya ir
finalizando continuare con metadona que es un opioide sintetico que fue desarrollado hace
muchotiempo se dice que en los afios de 1942, ademas es tratada como una droga basica y
lipofilica, tiene una biodisponibilidad alta por via oral cerca del 85%, a diferencia de la mayoria
de las ya mencionadas este analgésico es biotransformada en el higado antes de ser

conjugada con una dosis diaria menor a 55mg, la excrecién renal es variable y pH dependiente,



la eliminacion de la metadona es bifasica y su duracién de analgesia es de 8-12 horas.
Finalmente el tramadol y el tapentadol son antagonistas parcial MOP con una accion adicional,
el tramadol inhibe la recaptacion de serotonina y noradrenalida, ademas es metabolizado a un
metabolito activo M1 y el tapentadol inhibe la recapacitacion de noradrenalina. Es importante
conocer cada una de las caracteristicas de los medicamentos opioides ya que cada una es

diferente y por lo tanto puede provocar diferentes reacciones a nuestro organismo.

En conclusion los opioides son el componente clave del manejo del dolor agudo y el dolor
oncoldgico, algo fundamental es que los opioides se unen a proteinas G acopladas a receptor,
para producir analgesia se da por la inhibicion directa de neuronas nociceptoras periféricas.
Es importante contar con los conocimientos que caracterizan a los opioides ya que es
informacion muy necesaria que nos servira de mucho para poder desarrollar y mejorar en esta

disciplina.
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