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FARMACOCINETICA

Estudio del movimiento del medicamento por el
organismo.

¢Qué es?

L Relacién dosis-concentracion

Puede definirse respecto a la sangre, el plasma o el
agua

Eliminacion
Pueden ocurrir procesos en rifiones, pulmones, higado
y otros 6rganos

Parametros bdsicos

Puede definirse respecto a la sangre, el plasma o el

agua
Velocidad de distribucién

Relaciona la cantidada del farmaco en el cuerpo
cn la concentracion

Tiempo necesario para reducir a la mitad la cantidad
r del farmaco en el cuerpo durante la eliminacion

Semivida

L Indica el tiempo para alcanzar 50% de estado Un cambio en esta no refleja un cambio en la

estable

Biodisponibilidad

eliminacion

Grado de absorcién

Fraccion del farmaco sin cambios Eliminacién de primer paso

. que llega a la circulacién sistémica

Vias de administracion

Sitio de administracién
Tasa de absoricon —[

Formulacién del farmaco

El area bajo la curva de concentracion sanguinea-
‘= tiempo es proporcional al grado de biodisponibilidad
de un farmaco,

== Conveniencia

= Maximizar la concentracion

Existen razones para usar diversas vias de

L. ., e=t— Minimizar la concentracion
administracion

== Prolongar la duracion de la absorcién farmacolégica

= Evitar dar el efecto de primer paso

7~ Intramuscular = Déposito del medicamento en las capas musculares

Pasos

~ Liberacion

= Absorcion ==

Déposito del medicamento en la dermis, entre esta y el

Intradérmica e
— [ntradermica tejido subcutanea

Cuando se aplica el medicamento directo al torrente
sanguineo

= Intravenosa

Aplicacion del medicamento directo en la mucosa

- Oftalmica == conjuntival

= Ejemplos ==
L Sublingual == Aplicacion del medicamento abajo de la lengua

Déposito del medicamento en la mucosa nasal a través

- Nasal e—
de las fosas nasales

N Clitanea === Aplicacion directa del medicamento sobre la piel

= \/aginal === Déposito del medicamento en la cavidad vaginal

Aplicacion del medicamento directo a la ampolla rectal

= Recta| == .
hasta su completa absorcion.

Desintegracion
El principio activo queda libre para ser absorbido Desagregacion
Disolucion

Se realiza en el sitio de administracion

Desintegracion

Paso del farmaco desde el sitio de administracion

. . . . Desagregacion
(" hacia el interior del organismo greg

Disolucion

== Tamafo de la moélecula

i~ Distribucion ==

= Biotransformacion ==

“— EXcrecion ==

. » == |_iposubilidad e hidrosolubilidad del farmaco
= Factores que modifican la absorcién ==

~ Se distribuyen en los liquidos intersticial e intracelular == | iposolubilidad es el factor determinante
Higado === Gran riego sanguineo === Mayor cantidad del medicamento
= QOrganos involucrados Rifiones
Encefalo
Necesita de minutos a horas
= Segunda distribucion —E
Fase de equilibrio
== Gasto cardiaco

== Corriente sanguinea regional

= Regido por ciertos elementos ==
== Permeabilidad capilar

== \/olumen histico

Son filtrados por el glomérulo

~ Caracteristicas lipofilas
Devolucién a la circulacion general durante su paso por
los tubulos renales

NADPH-reductasa
Fase |
. Reduccion
Hidrolisis

Produccién de un metabolito inactivo
— Fase Il —E

Catalizadas por enzimas microsomales

~ Higado ==

= Sucede en ==
~ Pulmones

= Rifiones

‘= Glandulas suprarrenales
~ Edad, sexo, nutricion

= Patologias que afectan el higado

= Factores modificadores ==
== Uniién a proteinas plasmaticas

= |nhibidores o inductores enzimaticos
~ Excrecion biliar y fecal

Mecanismos de ultrfiltracion
= EXxcrecion por rifones == Principal via de excrecion —E

Secrecioén tubular activa

Sudor

‘= Excrecion por otras vias Saliva

Lagrimas

Sustancias liposolubles == Atraviesan con facilidad

Sustancias hidrosolubes === Dificultad para atravesar

Medicamentos acidos == Se absorben en medio acido
== Grado de ionizacion del farmaco —[

Medicamentos basicos === Se absorben en medio basico

Depende del sistema enzimatico del citocromo P450
Oxidaccion —'



Estudio de los efectos quimicos y fisiolégicos de los

. , ) farmacos
¢Qué es:
[ Bases para el uso terapéutico racional
Disefios de nuevos y mejores agentes terapéuticos
Farmacos que se unen a receptores fisiologicos

Simulan efectos reguladores de un compuesto de

sefializacion endégeno

Agonistas primarios Unidn a el sitio primario u ortostérico en el receptor
Agonistas alostéricos Se unen a diferentes regiones en un receptor

Agonistas
. Farmaco capaz de producir un efecto farmacolgico
Agnistas totales e
maximo al ocupar todos los receptores
. . Farmacos que se unen y activa un dado receptor, pero
Agonistas parciales . . e .
que tienen sélo una efiacia parcial
. . Cierran mucho el canl y no permiten que pase iones al
Agonistas inversos S .
interior de la célula
. . I I d .
RGCCPTOF‘CS fisio 0gicos Bloguean o reducen la accién de un agonista

Interaccion con otros sitios del receptor

Antagonistas . i .
Se produce cuando dos farmacos interactuan con

Antogonistas funcionales: .
receptores con funciones contrapuestas

Antagonistas quimicas Reacciona con el agonista bloqueando su efecto

Capacidad de formar el complejo farmaco-recpetor a

Afini . ) .
inidad cocentraciones muy bajas ddel farmaco

Capacidad del recptor de discriminar una molécula de

Especificidad o
otra pese a ser estructuralmente muy similar

Potencia de una interaccion irreversible
Constante de disociacion —[

Farmaco-receptor

Especificidad farmcoldgica

—=Afinidad farmaco-receptor

Estructura quimica Actividad intrinseca

- Especificidad del farmaco

Unidn del farmaco-receptor
== Afinidad , eficacia y potencia —[

Generacion deuna respuesta en el sistema bioldgico

Capacidad para activar receptores y generar una
respuesta celular
- Respuesta a los farmacos

ASPCCTOS cuantitativos de las Constante de disociacién aparente
interacciones fdrmaco

Determinar la concentracion eficaz de media maxima
PCCZPTOF‘ — Cuantificacion del agonismo —[

Comparacion de las asintotas maximas

Farmaco con afinidad por un receptor pero que carece
== Antagonismo competitivo === de eficicia intrinseca compite con el agonista por el sitio
de unién

Puede competir de la misma forma con un agonista
“total” para unirse al receptor.

— Antagonismo parcial = Incremento las concentraciones de un agonista Inhibicion la respuesta a un nivel finito delaeficacia
parcial intrinseca

== Cuantifiacion del antagonismo ==

== Amortiguan la estimulacién excesiva del receptor

Compite por el mismo sitio de union de forma que el

= Ant ista i ible  m— . . , )
ntagonista irreversivle agonista puede producir el patrén de antagonismo

El agonista se disminuye a ciertas concentraciones del

— A i itivo s .
ntagonista no competitivo antagonista

s . Diferente enfermedad
Los individuos varian en la magnitud de su respuesta

— ) L X = Cambios en la respuesta de los farmacos
ala misma concentracion de un farmaco

FarmaCOdinamia - . . L Administracion con anterioridad del farmaco
Variabilidad farmacodindmica

~ DOsis eficaz media === dosis necesaria de un farmaco para producir un efecto

Dosis necesaria de un farmaco para producir efectos

= Dosis letal media = .
daiinos en el organismos

= Estudios para definir la sensibilidad individual == Establece qué tan selectivo es el farmaco para producir
= |ndice terapéutico === e| efecto deseado en comparacion con sus efectos
adverso

Gama de concentraciones en equilibrio de un farmaco
= |ntervalo terapéutico ===== que proporciona la eficacia terapéutica con minima
toxicidad

== Dosis prescrita === Errores médicos
== Tasa y magnitud de la absorcion
== Tamafo y composicién corporales

== Dosis administrada === Distribucion de los liquidos corporales

Factores que modifican la
GCCién del fdr'mGCO = Unién en plasma y en tejidos

== Tasa de metabolismo
== |nteraccién farmaco-receptor

|__ Estado funcional del sistema al que va dirigido el
farmaco

== Selectividad del farmaco

== Efectors farmacoldgicos == ) "
Sustancia capaz de provocar un efecto psoitivo en el

paciente

== Efecto placebo

Utilidad en el diagndstico de procesos psiquicos o
psicosomaticos

- Resistencia

Edad

Pesio

. Factores fisiologicos
Determinan la respuesta |_

Sexo

|— Factores farmacolégicos === Vias de administracion

Colinérgicos muscarinicos
GPCR Eicosanoides
De trombina

Controlados por ligando
Conductos ionicos
Controlados por voltaje

Receptores de tirosina cinasa

Enzimas transmenbrana

TipOS de r'CCCpTOf‘ GC unidos a la membrana

Tirosinas fosfatasas
Citocinas
Transmembrana, no enzimas

Tipo Toll

De esteroides

Receptores nucleares Hormona tiroidea
PPARy
Enzimas intracelulares Gc soluble

~- Receptores huerfanos === Ligandos deconocidos

Naturaleza macromolecular de
IOS r-ecep-‘-or-es fGr'mGCO|69iCOS ~= Proteiinas reguladoras === Miden acciones de las sefiales quimicas enddgenos

Pueden inhibirse con mayor frecuencia y activar con
menor frecuencia

= En2imas

= Proteinas estructurales === Efecto a nivel de membrana plasmatica
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