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Farmacocinétic

Absorcion

Distribucién

ANESTESICOS LOCALES

Se absorben en la piel
lesionada no intacta
Muy répida en todas
las vias mucosas

Su velocidad a la
circulacion  depende
de:

Caracteristicas del
area de aplicacion
Concentracién y dosis

Velocidad de
inyeccion
Asociacion con

vasoconstricciones

Excrecién

De acuerdo al tipo de
anestésico local.

Tipo éster: es
significante pues se
metaboliza muy rapido
Tipo amida: atraviesan
la barrera BHE vy
placenta, se acumulan
en el musculo vy
pulmoén.

Se modifica debido: el
grado de unién a las
proteinas plasmaticas
Estado de ionizacion
El pH

orina.

e Principalmente renal en forma de
metabolitos libres o conjugados

e Solo el 1-5%, por la orina.

o Depende del pKa del farmaco,
capacidad renal filtrado, fijacion a
proteinas plasmaticas y Ph de la

Metabolismo

Farmacodinamia

Los anestésicos locales bloquean
(suprimen) la conduccién nerviosa
de un estimulo nociceptivo.

e Varia segun
el tipo de
anestésico:

e Tipo de
amida:
metabolism
o lento a
nivel
hepatico

e Tipo éster:
t1/2 es
corto

Actlian
cualquier
sobre cualquier tipo
de fibra nerviosa.

sobre
zona

Actian en la membrana celular de la fibra
nerviosa, blogueando los canales de Na+
impidiendo el aumento de su “permeabilidad,

Con lo que impiden la
despolarizacion de la
membrana,
fendmeno necesario
para la generacion y
conduccién del
impulso nervioso.




Farmacocinética

ANALGESICOS OPIACEOS

Farmacodinamia

Absorcion Distribucion ~Metabolismo Eliminacién
En general se
absorben por via Acceso a los Se metabolizan El rifion elimina los
oral, aunque receptores y principalmente en el metabolitos
algunos redistribucion: higado por procedentes de la
presentan un desde el plasma glucoronicoconjugacion biotransformacion
primer paso Iqs .opioides se (m.orfin.a y fentanik.)). u hepatica, pero un
hepatico que distribuyen oxidacion (meperidina, 10% es excretado
sustrae de la inicialmente  por alfentanil, sulfentanil y por filtracion
circulacion los tejidos metadona), pero la tasa de glomerular y
sistémica. una altamente biotransformacion de la secrecion tubular

perfundidos morfina, fentanilo y activa sin ser

porcién variable,
influyendo en su
ulterior

biodisponibilidad.

(pulmon, corazon,
cerebro, higado y
rifnon).

El acceso a los receptores opioides
tiene lugar durante la distribucion
inicial y depende de la cantidad de
farmaco disponible para atravesar la
barrera hematoencefalica (BHE) y de
su capacidad para atravesarla, lo que
depende, en gran parte, de sus
propiedades fisicoquimicas.

pentazocina depende mas
de la concentracion
plasmatica y del
aclaramiento hepatico flujo
dependiente, que de Ila
actividad intrinseca
microsomal de modo que,
en principio la disfuncion
hepatica limita poco la
depuraciébn a no ser que
sea severa.

previamente
metabolizado.

Los opioides

disminuyen

la

percepcién del estimulo doloroso
determinando un estado con ausencia

de dolor o un dolor muy leve.

individuo.

Ademas, modulan la
sensacion emocional
subjetiva al dolor, vy

disminuyen su impacto en el




ANSIOLITICOS

—

Farmacocinética

\
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Absorcion Distribucion Metabolismo Eliminacion
Se absorben por Se distribuye Se metabolizan Se eliminan
via oral, por todo el principalmente principalmente por la
alcanzando picos organismo. en el higado. orina 85-90%

plasmaticos entre
los 30 minutos vy
las 8 horas (rapida

y completa),
excepto: el
clorozepato.

10-15 % por heces

La vida media se
alarga en pacientes
mayores
principalmente
aquellos que tienen
enfermedades
hepéticas.

Farmacodinamia

Actian de manera selectiva sobre subtipos
especificos de receptores de tipo A del
acido gamma amibutirico (GABA) que
intervienen en la transmision simpatica
inhibidora rapida de todo el sistema
nervioso central (SNC).




Absorcion

Farmacocinética

Cuando se administra
por via oral, la
absorcion es lenta e
irregular, se modifica
con alimentos, con
antiacidos,
anticolinérgicos Tiene
un importante efecto
de primer paso
hepatico e intestinal
que puede
metabolizar hasta un
60% de una dosis.

Distribucion

NEUROLEPTICOS

Metabolismo

Eliminacién

Se acumula en
cerebro, pulmén vy
otros tejidos con
gran irrigacion. En
cerebro puede tener
una concentracion
10 veces mayor que
en la sangre.
Tienen alta unién a
proteinas

plasméticas (98%).

Son
metabolizados

lentamente por el

higado por
oxidacion
microsomal
conjugacion

acido glucurénico.

Farmacodinamia

Los metabolitos
se eliminan
principalmente

por orina y en
menor proporcion

y por bilis.
con

Bloqueadores de los receptores
dopaminérgicos (subtipos 1 vy 2),
receptores de la histamina (subtipos 1y
2), receptores alfa-adrenérgicos
(subtipos 1y 2), receptores muscarinicos

y receptores serotoninérgicos.

La actividad antipsicética parece ser debida

a la interferencia a nivel cortical, sistema

limbico y ganglios basales de Ila
neurotransmision dopaminérgica y se

correlaciona bien con la afinidad por los

receptores-2 de la dopamina.

Su accién antiemética y la capacidad para
aumentar la secrecién de prolactina
también parecen ser debidas a la
inhibicién de estos receptores a nivel de
la zona trigger del hipotdlamo.




Farmacocinética

Absorcion

Distribucion

ANTIDEPRESIVOS

Metabolismo

Facilitada| por via oral.
La concentracion
plasmatica se suele
registrar entre las 6 y 12
horas, con un
importante efecto de
primer paso hepatico.
La unién a proteinas es
muy alta.

La alta liposolubilidad de
los ISRS determina que
se distribuyan rapida y
ampliamente en el
organismo, difundiendo a

través de la barrera
hematoencefalica. El
volumen aparente de
distribucion presenta
valores elevados que
exceden del peso
corporal.

Eliminacién

Es esencialmente

hepatico.

Excretandose por
via renal un
maximo del 10% de

la dosis absorbida
como farmaco.

Acciones tempranas
0 precoces pueden
destacarse:

Farmacodinamia

Efecto serotoninérgico o}
catecolaminérgico, ya sea actuando
a nivel presinaptico o bien actuando
como agonistas o0 antagonistas de
los receptores postsinapticos.

Estos mecanismos finalmente
concluyen en la misma via comun,
cual es, favorecer la transmision
monoaminérgica.

|

Dentro de las
acciones a mediano
y/o largo plazo
destacan:

Blogueo de la captacion neuronal de
aminas

Aumento del neurotransmisor a nivel
de la biofas.
Disminucién  del
neurotransmisor.
Disminucién de la frecuencia de
descarga neuronal.

recambio del

¢ Regulacién "cuesta abajo" (down
regulation) de los
adrenoceptores. beta

e Subsensiblidad al estimulo beta
del sistema de formacion. AMPc

e Cambios en los adrenoceptores
alfa y cambios en los receptores
serotoninérgicos.




Farmacocinética

Absorcion

Metabolismo

Se absorbe
rapidamente por
via oral, con una
vida media de 3-
4 horas.

Se metabolizan
a nivel
hepatico.

RELAJANTES
MUSCULARES

Eliminaciéon

Se excreta por
la orina.

Farmacodinamia

Actian bloqueando los receptores
colinérgicos nicotinicos en la union
neuromuscular o en la placa motriz
terminal del masculo estriado.

La mayoria de relajantes musculares también
actian sobre otros receptores colinérgicos
situados en otros lugares, por ejemplo en el
corazén y en sistema nervioso autbnomo, lo
cual explica algunos de los efectos
secundarios encontrados con los relajantes
musculares mas antiguos.
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