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o INHIBIDORES DE LA BOMBA DE PROTONES

MEDICAMENTO DOSIS
Omeprazol 20-40 mg
Pantoprazol 40 mg
Lanzoprazol 30 mg
Esomeprazol 20-40mg

METABOLISMO
Son metabolizados
rapidamente en el
higado por el citocromo
P-450,
fundamentalmente por
los isoenzimas CYP2C19,
CYP3A4 y, en menor
grado, los CYP2C9 y 2D6,
dando lugar a
metabolitos sin efecto
antisecretor.

EXCRECION

Aproximadamente un
80% de la dosis se
elimina por la orina y
un 20% a Través de la
bilis.

RAM

Estreiimiento, nauseas,
diarrea

Dolor de cabeza, nduseas,
dolor de articulaciones

Mareos, diarrea, dolor de
cabeza, estrefimiento

Dolor de cabeza, nAuseas,
diarrea, gases,
estrenimiento, boca seca y
somnolencia

Este grupo de compuestos actila selectivamente sobre el eslabdn final del proceso de secrecion dcida gastrica, la ATPasa - H+/K+ o
bomba de protones. Esto permite alcanzar porcentajes de eficiencia Terapéutica, expresada en % de curacion a las 4 semanas, del
70-80% (Gicera gastrica) y 85-95% (Ulcera duodenal). La inhibicién enzimdtica es irreversible; por tanto, el efecto terapéutico dura
mucho mds de lo que podria esperarse de la corta semivida biolégica de los medicamentos, y permite una sola administracion al
dia. Actitan inhibiendo el mecanismo Unico por el cual las células parietales gastricas liberan hidrogeniones al jugo gastrico,
intercambidndolos por potasio, con independencia del estimulo que haya sufrido la célula parietal. Estos farmacos son protonados
en el entorno dcido de los canaliculos de las células parietales dando lugar a un proceso de reorganizacion molecular, determinante
para la formacion de los verdaderos agentes inhibidores de la ATPasa.
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o  ANTIHISTAMINICOS H1 PRIMERA GENERACION

GRUPO FARMACOLOGICO MEDICAMENTO
Carbinoxamina

Etanolaminas Dimenhidrinato
(Dramamina)

Difenhidramina
Hidroxizina
Piperazina
Giclizina
GRUPO
FARMACOLGOGICO MEDICAMENTO DOSIS
Algquilaminas Bomfeniramina 4-8 mg
Clorfeniramina 4-8 mg
Fenotiazida Prometazina 10-25 mg
Miscalanea Giproheptadina 4 mg

DOSIS

4-8 mg

50 mg

25-50 mg

15-100 mg

25-50 mg

METABOLISMO

En el sistema
microsomal del
higado; algunos se
Transforman  en
compuestos activos
y se distribuyen por
fodo el organismo,
incluido el sistema
nervioso central.

METABOLISMO

En el sisTfema microsomal del
higado; algunos se
Transforman en compuestos
activos y se distribuyen por
Todo el organismo, incluido el
sistema nervioso central.

EXCRECION RAM

Reacciones alérgicas (comezdn o
ronchas), Mareos, Somnolencia exirema

Somnolencia, hiperactividad (en nifos),
dolor de cabeza
Se eliminan por la Boca, nariz y garganta seca, ,areo
orina Nauseas

Boca seca, Estrefiimiento, Confusion

Somnolencia, Espesamiento de las
secreciones bronguiales, mareo y boca
seca

EXCRECION RAM

Somnolencia, Sequedad en la boca, la nariz y la
garganta, Nauseas

Se eliminan  Somnolencia, Vomitos, Pérdida de apeftito
por la orina Boca seca, Somnolencia, Falfa de energia

Mareo, Somnolencia, Resequedad en la boca,
nariz y la garganta

Los antagonistas de H1 de primera generacion poseen muchas acciones por las cuales bloguean los efectos de la histamina, esto puede ser consecuencia
de la semejanza de la estructura con la de farmacos de efectos en receptor muscarinicos.

PRINCIPALES EFECTOS DE ESTOS FARMACOS SON: Lai sedacion, acciones antieméticas y anti nauseosas, Efectos antiparkisonianos, Acciones anticolinoceptoras,

acciones de blogueo de adrenorreceptores, Accion de blogueo de serotonina, Anestesia local.

Efectos Indeseables e Interacciones Medicamentosas. Algunos efectos de estos son la sedacion, accion antimuscarinica, que muchas veces se usan mads
bien con fines Terapéuticos. Algunos efectos Toxicos poco deseables son: convuisiones en nifos, hipotensién postural, y reacciones alérgicas.
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o  ANTIHISTAMINICOS H1 SEGUNDA GENERACION

GRUPO FARMACOLOGICO  MEDICAMENTO
Algquilaminas Acrivastina
Ceritizina
Piperazinas
Levocetrizina
Alcaftadina
Fexofenadina
Piperidinas

Loratadina

Desloratadina

DOSTS

8 mg
5-10 mg
25-5mg

1gota / ojo
60-180 mg
10 mg

5mg

METABOLISMO

Son
Mmetabolizados
por el sistfema

CYP3A4 (Via
hepatica)

EXCRECION

Se eliminan mediante la
combinacién de
metabolitos hepaticos,
filfracion glomerular y
secrecion tubular renal

RAM
Somnolencia, mareos, disnea, hinchazon
de cara, boca seca y rash
Somnolencia, cansancio excesivo,
sequedad en la boca y dolor de
estomago
Somnolencia, adormecimiento, cansancio
Yy agotamiento

Irritacion de los ojos, comezon, ardor en los
0jos, enrojecimiento en los ojos

Sarpullido, picazdn, dificultad para respirar o
fragar, inflamacion de la cara y garganta
Boca seca, sangrado de nariz, aftas en la
boca, dificultad para conciliar el sueio, dolor
de cabeza y garganta
Gansancio extremo, dolor muscular, boca
seca, mareos, diarrea y nauseas

Los antihistaminicos H1 de primera generacion o cldsicos contienen anillos aromaticos y sustituyentes aguil, gue los hacen compuestos lipofilicos, por lo
que pueden afravesar faciimente la barrera hematoencefdlica y presentan un efecto sedante. Ademas, existe una cierta relacion entre el efecto depresor
del sistema nervioso central y el componente de blogueo colinérgico que la mayoria de estos farmacos presenta. Las acciones antieméficas y
anticinetésicas de muchos de ellos (fenotiazinas, difenhidramina, dimenhidrinato) se deben en gran parte a sus propiedades sedantes y anticolinérgicas.
Los antihistaminicos H1 de segunda generacion son mas selectivos por los receptores H1 periféricos y no afraviesan la barrera hematoencefalica, porgue
se han anadido o suprimido radicales en la estructura molecular gue hacen a estos compuestos menos lipofilicos. Esto se traduce en que tienen un perfil
de efectos adversos diferente y en gue producen menos sedacion y menos efectos anficolinérgicos.

H1 DE TERCERA GENERACION: Son metabolitos activos y/o enantiomeros de los de segunda generacion como la levocetirizing, fexofenadina, desloratadina,
tecastemizol (son metabolitos de la cetirizing, Terfendina, loratading, astemizol respectivamente).
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e  ANTIHISTAMINICOS H2

Cimetidina 400 mg Metabolismo hepatico via renal Gmegomas’na,. mqreos,
diarrea, mialgias
- 150-300 Metabolismo hepatico via renal Cefaleas, ginecomastia,
Ranitidina . o
mg/dia estrefnimiento, nauseas
Famotidina 20 mg Jdia Metabolismo hepatico via renal Artralgias, oleblhqlaol muscular,
mareo, diarrea
Nizatidina 150 m Metabolismo hepatico via renal Sudoracion, urticarias,

dermatitis, Taguicardia

Los h2 son medicamento usado para el blogueo de las acciones de la histamina a nivel de los receptores sobre las células parietales en el
estémago, conllevando a una disminucion en la produccion de dcido del jugo gastrico. Son medicamentos indicados en el fratamiento de la
dispepsia, aungue su uso ha disminuido desde la aparicion de los mas efectivos inhibidores de la bomba de protones. Al igual gue los
anfagonistas de los receptores H1, estas sustancias son antagonistas de os receptores histaminicos, es decir, al unirse compeftitivamente al
receptor, causa gue este no ejerza sus funciones normales.

Los antagonistas H2 suprimen la secrecion de dcido clorhidrico producido por las células parietales del estémago. Sus funciones ocurren al
bloguear la union de la histamina, liberadas por las células ECL estomacales, con el receptor H2 de la célula parietal, impidiendo la secrecion
de HCl. Por ofro mecanismo, ciertas sustancias gue promueven la secrecion de HCl, como la gastrina y la acefilcoling, fienen un efecto reducido
cuando se bloguean los recepfores H2
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EQué pasa, eon; Loy demay agonistas de |0y Reeepiones H?

Inhibidores de los receptores H2 (que inhiben la secrecion dcida del estémago y se usan para tratar las dlceras, gastrifis y
las enfermedades por reflujo), y se hallan en fase de desarrollo antinistaminicos H3 (para ciertos trastornos del sistema
nervioso) y antihistaminicos H4 (para algunas enfermedades inflamatorias, incluyendo la dermatitis atépica).

En estudios se vio que agonistas del receptor H1 no influian en la secrecion del dcido del estémago infroducida por histamina.
La manipulacion de la molécula de histfamina dio como resulfado la obtencion de farmacos que bloguean la secrecion de
dacido gastrico, pero no Tenian efectos agonistas o antagonistas al nivel de H1. El receptor H2, muestra actividad constructiva
Y algunos anfagonistas de H2 son anfagonistas inversos. Dada la incidencia de enfermedad de uicera pépfica desperté gran
inferés por las posibilidades Terapéuticas de los antagonistas del receptor H2 originalmente, y ademds Tiene la capacidad de
disminuir la secrecion de dcido gastrico con efectos Txicos muy peqguenos.

Antagonistas del Receptor H3 Y H4 No se dispone hoy en dia de los ligados selectivos con H3 o H4, para su empleo clinico
generadl, pero existe enorme inferés por sus posibilidades Terapéuticas. Los ligandos con selectividad por H3 en Trastornos del
sueno, la obesidad y problemas de la esfera cognifiva y psiquidtrica. Los antagonistas de H4 podrian ufilizarse en cuadros
inflamatorios crénicos como el asma, en que infervienen de manera decisiva los cromoéfilos y los mastocitos. No se cuenta
con un ligando con selectividad por un H4 para ser usar en seres humanos, pero ademds de los agentes en invesTtigacion.
Algunos estudios sugieren que los antagonistas del receptor H4 pudieran ser itiles contra el prurito.
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