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METILDOPA

;QUE ES?

EFECTOS A.

ADME

La metildopa, ES un
agente antihipertensivo
de accidn central, es

un profarmaco que
ejerce su accién
antihipertensiva a
través de un metabolito
activo

] se metaboliza en el cerebro a la forma activa, su
Cp tiene menos relevancia para sus efectos que
para muchos otros medicamentos.

0 La metildopa se excreta en la orina

principalmente como el conjugado de sulfato (50-
70%) y como farmaco original (25%).

O Lat1/2 de metildopa se prolonga a 4-6 h en
pacientes con insuficiencia renal.

O Produce sedacion que es en gran
medida transitoria.
Puede producir sequedad en la boca
Incluyen disminucion de la libido,
signos parkinsonianos e
hiperprolactinemia que pueden ser
lo suficientemente pronunciados
como para causar ginecomastia y
galactorrea

0 para el tratamiento de la hipertension durante el
embarazo en funcion de su efectividad y
seguridad tanto para la madre como para el feto

La administracién de una sola dosis diaria de
metildopa a la hora de acostarse minimiza los
efectos sedantes, pero se requiere la
administracion dos veces al dia para
algunos pacientes.




Los farmacos
betabloqueador
es ocupan los
receptores By
reducen
competitivamen
te la ocupacion
de los
receptores por
catecolaminas
y otros
agonistas B.

Betabloqueadores

Mecanismo de accion

Inhiben la
activacién de los
receptores 3 en
presencia de altas
concentraciones
de catecolamina,
pero activan a los
receptores de
forma moderada
en ausencia de
agonistas
endogenos.

farmacocinética

Los farmacos se
absorben en la
administracion oral;
las
concentraciones
pico ocurren de una
a tres horas
después de la
ingestion. Se
dispone de
preparaciones de
liberacion
sostenida del
propranolol y
metoprolol.

semivida

Tres a 10 horas
* El esmolol, que se

hidroliza muy rapido y tiene
una semivida de alrededor
de 10 minutos °* El nadolol
se excreta inalterado en la
orina y tiene la semivida
hasta 24 horas, la semivida
del nadolol se prolonga en

la insuficiencia renal.

Farmacodinamia

* Los efectos de estos
farmacos se deben a la
ocupacion y al bloqueo
de los receptores

* incluyendo la
actividad agonista
parcial en los
receptores By la
accién anestésica
local, que difieren entre
los bloqueadores 3

Enfermedades

* Hipertension

» Enfermedad
isquémica del
corazon

* Arritmia cardiaca
* Insuficiencia
cardiaca

* Hipertiroidismo
* Enfermedades
neuroldgicas

Efectos adversos

* La bradicardia es
el efecto cardiaco
adverso mas
comun de los
farmacos
bloqueadores beta
* Los efectos del
SNC incluyen
sedacion leve,
suenos vividos y
depresion

* Empeoramiento
del asma
preexistente y
otras formas de
obstruccion de la
via aérea




Mecanismo de dccion

Pueden implicar una
reduccién en las
concentraciones de
Ca2+ intracelular.

Liberacidn de éxido nitrico

del fdrmaco o del endotelio.

Farmacocinética

La hidralazina se absorbe bien a
través del tracto gastrointestinal.
La hidralazina es N-acetilada en
el intestino y el higado, lo que
contribuye a la baja
biodisponibilidad del farmaco
(16% en acetiladores rapidos y
35% en acetiladores lentos).

La hidralazina se combina
rapidamente con los a-cetoacidos
circulantes para formar
hidrazonas, y el principal
metabolito recuperado del
plasma es hidralazina acido
pirtvico hidrazona.

Aunque la tasa de acetilacion es
un determinante importante de la
biodisponibilidad de la
hidralazina, no juega un papel en
la eliminacion sistémica del
farmaco, probablemente porque
la depuracién hepatica es tan alta
que la eliminacién sistémica es
principalmente una funcién del
flujo sanguineo hepatico

Vasodilatadores

Usos terapéuticos

puede ser Gtil en el
tratamiento de algunos
pacientes con
hipertension grave, puede
ser parte de la terapia
basada en la evidencia en
pacientes con
insuficiencia cardiaca
congestiva

puede ser Gtil en el
tratamiento de
emergencias
hipertensivas,
especialmente
preeclampsia, en mujeres
embarazadas

Dosis

La dosis oral
habitual de
hidralazina es
de 25-100 mg
dos veces al
dia.

La dosis
maxima
recomendada
de hidralazina
es de 200
mg/dia para
minimizar el
riesgo de
sindrome de
lupus inducido

Erectos adversos

Incluyen dolor de
cabeza

Nauseas

Rubor

Hipotension
Palpitaciones,
Taquicardia
Diarrea y angina de
pecho







Antagonistas de Ca no dihidropiridinicos
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