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Los opioides

Los opioides son los principales farmacos para el tratamiento del dolor agudo o crénico. La
seleccion del opioide esta influenciada por la intensidad del dolor, las caracteristicas
farmacocinéticas y las formulaciones existentes del farmaco, los antecedentes de efectos
secundarios previos y la existencia de otras patologias. Ya que tolerancia cruzada incompleta
ocurre cuando un paciente se cambia de un opioide a otro, la implicacion clinica es que las
dosis de opioides equivalentes deberan reducirse al comenzar un nuevo opioide para evitar
sobredosis. Algunos pacientes requeriran ensayos secuenciales de diferentes opioides antes
de encontrar el opioide que muestra mejor efectividad y buena tolerancia. En la actualidad, se
deben tener conocimientos apropiados sobre los opioides disponibles para el manejo del dolor
y sus diferentes formulaciones, para enfrentar los efectos secundarios que se presenten y
mantener la mejor calidad de vida para los pacientes con dolor intenso en las distintas etapas

de la enfermedad.

Los opioides son analgésicos que tienen como objetivo aliviar el dolor agudo o crénico y estas
tiene una clase de drogas como la heroina. Encontramos los opioides naturales que son los
alcaloides que estan presentes en la resina de los bulbos de la amapola o del opio e incluyen
la morfina, la codeina y la tebaina, también que se encuentran en el zumo de las semillas de
la adormidera o papaver somniferum. Y los semisintéticos, estos se sintetizan de los opiaceos
naturales. Y los sintéticos estos son opiaceos que se sintetizan quimicamente en el laboratorio
y son agentes de uso general en alivio del dolor, tratando dependencia de droga y anestesia.
Estos receptores del opioide, son una proteina G acoplada, con siete regiones
transmembrana. Estos se localizan dentro del sistema nervioso central, en el cerebro medio,
areas del tronco cerebral asociadas con las vias moduladoras descendentes y en el cuerno
dorsal de la médula espinal. También hay sitios periféricos, incluyendo los conductos
deferentes, articulacion de la rodilla, el tracto gastrointestinal, el corazén y el sistema
inmunolégico, estos estimulan las vias descendentes inhibitorias y pueden actuar directamente
sobre las neuronas nociceptivas en la asta dorsal y la periferia. Esta actualmente clasificado
en: NOP, este receptor esta ligando endégeno es la nociceptina, orfanina. Este receptor de
opioides es clasico, tiene una estructura y mecanismos intracelulares muy similares. Tiene
como afecto de analgesia espinal e hiperalgesia, antianalgesico supraespinal debido a
inhibicion del tono opioide. Mientras que el receptor DOP, tiene como efecto de analgesia
espinal y suprarrenal y reduce la motilidad gastrica. Mientas que el receptor KOP tiene como

efecto analgesia espinal, diuresis, disforia. Y el receptor MOP, tiene como efecto de analgesia,



sedacién, prurito, bradicardia, depresién respiratoria, inhibicién del trdnsito gastrointestinal,
tolerancia opioide e hiperalgesia, efectos endocrinos que incluyen la regulacién de prolactina,
hormona del crecimiento, testosterona, y otras hormonas, y efectos inmunolégicos.
Actualmente aln no se han clonados y al menos trece subtipos diferentes de receptores
opioides fueron identificados utilizando métodos farmacolégicos, aldn siguen en
investigaciones. Los eventos intracelulares una vez que el ligando se ha unido al receptor
opioide, la proteina G asociada es activada. La subunidad a y la subunidad By se disocia, y es
libre para interactuar con el sistema de segundos mensajeros y los canales i6nicos. Con esta
unién al receptor opioide clasico, hay una disminucion en la produccién de monofosfato de
adenosina ciclico, debido a que el adenilato ciclasa es inhibido, y también la conductancia al
potasio esta aumentada, con una reduccion en la conductancia de calcio a través de la
membrana celular. Esto causa hiperpolarizacion celular, y excitabilidad neuronal reducida con
liberacion disminuida de neurotransmisores. La analgesia y los efectos adversos pueden ser
traducidos diferencialmente por esas dos vias. La administracion de los opiodes a largo plazo
producen mudltiples adaptaciones en los sistemas de sefializacion de los segundos
mensajeros, lo cual podria ser responsable de la tolerancia, sensibilizacién, y sintomas de
abstinencia. O bien la combinacién de analgésicos a veces producen efectos farmacoldgicos
mayores que la suma de los dos, se le conoce como sinergia. Podemos encontrar algunos
opioides especificos como: Morfina La morfina es un derivado fenantrenico, por lo que es
agonista de los receptores MOP y KOP. Hidromorfona, tiene farmacocinética y duracion de
accion similar a la morfina, pero es 5 veces mas potente, con un comienzo de accion
ligeramente mas rapido. Buprenorfina La buprenorfina actlia como un agonista parcial de los
receptores MOP, y se disocia lentamente produciendo una analgesia prolongada comparada
con morfina. Metadona es un opioide sintético y es una droga basica y lipofilica. Y
encontramos el tramadol que es un agonista parcial MOP con una accion adicional, inhibe la
recaptacion de serotonina y noradrenalina, y por ultimo encontramos el tapentadol que es un

agonista MOP con inhibicién de la recaptacion de noradrenalina.

Para finalizar es importante conocer que son los opioides son un grupo de farmacos que
actian para aliviar el dolor intenso y que efecto tiene en nuestro organismo de acuerdo a
diferentes receptores. Su clasificacion de los opioides encontramos los naturales y los
sintéticos. Asi saber en qué momento poder administralos de acuerdo lo que requiera el
paciente, para evitar complicaciones ya que su uso prologando causa efectos secundarios y

adiccion.
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