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Antieméticos

Los antieméticos son medicamentos que se utilizan para tratar y/o prevenir las nduseas y
los vomitos. Estos medicamentos actlan sobre diferentes receptores diana. Las clases
principales incluyen benzodiacepinas, corticosteroides, antipsicoticos atipicos,
cannabinoides y antagonistas de los siguientes receptores: serotonina, dopamina,
muscarinicos y neuroquinina. Los anticolinérgicos y los antihistaminicos son eficaces en el
tratamiento de las causas vestibulares de las nauseas. Los antagonistas de la serotonina y la
neuroquinina son eficaces en el tratamiento de las nauseas y los vomitos inducidos por
quimioterapia. Sin embargo, los antieméticos deben utilizarse con precaucion debido a sus
efectos adversos. Los antagonistas de la serotonina y algunos antagonistas de la dopamina
provocan la prolongacién del intervalo QT. Los antagonistas de la dopamina se asocian
con sintomas extrapiramidales. Ademas, muchos agentes provocan sedacion y tienen
efectos anticolinérgicos, que pueden agravar las enfermedades subyacentes.

Clasificacion

Las siguientes clases de medicamentos se utilizan como monoterapia o en combinacion
para la prevencion y el tratamiento de las nduseas y los vomitos:

Antagonistas de los receptores de serotonina
Glucocorticoides

Anticolinérgicos

Antagonistas de los receptores de neuroquinina
Antagonistas de los receptores de dopamina
Cannabinoides

Antihistaminicos

Antipsicéticos atipicos

Benzodiacepinas

ndicaciones generales

Nauseas y vomitos inducidos por quimioterapia:
Fase aguda (dentro de las 24 horas)

Fase tardia (2-5 dia)

Nauseas y vomitos inducidos por radiacion
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Nauseas y vomitos posoperatorios
Nauseas y vomitos relacionados con la migrana
Clasificacion:

La zona gatillo quimiorreceptora es un area con altas concentraciones de receptores de
serotonina (5-HT3), dopamina (D2) y opioides. Es una de las cuatro principales fuentes de
impulsos aferentes al centro del vomito, en la formacion reticular del tronco encefélico.
Las demas son el sistema vestibular, relevante en la cinetosis por el nervio auditivo y rico
en receptores muscarinicos (M) y para la histamina (H1), el tubo digestivo por el nervio
vago y las aferentes esplacnicas por medio de la médula espinal, con receptores 5-HT3 y
que responden a la irritacion de la mucosa, y el sistema nervioso central, por emesis por
estrés, trastornos mentales o anticipatoria a quimioterapia. Generalmente, los
antieméticos se clasifican con base en el receptor en el que ejercen su accion. No
obstante, en algunos hay superposicion de los mecanismos.

Los antagonistas selectivos de los receptores 5-HT3 de serotonina tienen efectos
antieméticos por el bloqueo de esos receptores en el tracto gastrointestinal y en la zona
gatillo quimiorreceptora.

ases de Medicamentos Antieméticos
Anticolinérgicos

La escopolamina es un ejemplo de un medicamento anticolinérgico que a menudo se usa
para tratar el mareo por movimiento o las nauseas y los vomitos asociados con la
recuperacion quirurgica de la anestesia y/o la analgesia opiacea.

Mecanismo de Accioén

Los anticolinérgicos bloquean los receptores ACh en el centro vestibular y dentro del
cerebro para prevenir estimulos inductores de nauseas a la zona desencadenante de
quimiorreceptores (CTZ) y el Centro de Vomitos (VC). También secan las secreciones Gl
y reducen los espasmos del musculo liso.

Consideraciones especificas de administracion
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El parche transdérmico de escopolamina esta disenado para la liberacién continua de
escopolamina tras la aplicacion en un area de piel intacta en la cabeza, detras de la oreja. El
sistema esta formulado para administrar aproximadamente | mg de escopolamina a la
circulacion sistémica a lo largo de 3 dias. Esta contraindicado en pacientes con glaucoma.
Se ha reportado que exacerba la psicosis, induce convulsiones y causa somnolencia,
confusion y sedacion. Debido a sus propiedades anticolinérgicas, la escopolamina puede
disminuir la motilidad gastrointestinal y causar retencion urinaria. Los enfermeros deben
realizar un monitoreo mas frecuente durante el tratamiento con Transderm Scop e
interrumpir Transderm Scop en pacientes que desarrollen dificultad para orinar.

Antihistaminicos

La meclizina es un ejemplo de un antihistaminico que a menudo se usa para tratar el
mareo por movimiento.

Mecanismo de Accioén

Los antihistaminicos bloquean los receptores HI en el centro vestibular y también pueden
bloquear la acetilcolina (ACh).

Consideraciones especificas de administracion

Los antihistaminicos estan contraindicados en pacientes con glaucoma o glandula
prostatica agrandada. La dosis debe iniciarse una hora antes de que comience el viaje.

Ensenanza y educacion del paciente

No exceda la dosis recomendada.

Tenga en cuenta que puede ocurrir somnolencia.

Evite el alcohol, los sedantes y los tranquilizantes, que pueden aumentar la somnolencia.
Evite las bebidas alcohdlicas.

Tenga cuidado al conducir un vehiculo motorizado o operar maquinaria. [10]
Antagonistas dopamina

La proclorperazina es un ejemplo de un antagonista de dopamina utilizado para tratar las
nauseas Y los vomitos. También se puede utilizar como medicamento antipsicético.

Mecanismo de Accion
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La proclorperazina bloquea la dopamina en la zona de activacién de quimiorreceptores
(CTZ). También calma el sistema nervioso central y también puede bloquear la
acetilcolina.

Consideraciones especificas de administracion

La proclorperazina se puede administrar por via oral, intramuscular, rectal o intravenosa.
Esta contraindicado en ninos menores de 2 afos o menores de 20 libras. Se han
producido efectos secundarios graves cuando se usa para tratar la psicosis.

Ensenanza y educacion del paciente

Se debe indicar a los pacientes que tomen los medicamentos segun lo prescrito. Deben
evitar el alcohol y otros depresores del SNC.

Procinéticos

La metoclopramida es un ejemplo de un medicamento procinético

Foto de viales de metoclopramida, un procinético
Figura 7.16 Procinéticos

Mecanismo de Accidén

La metoclopramida bloquea la dopamina y también puede sensibilizar los tejidos a la
acetilcolina. Se utiliza para promover la peristalsis para vaciar el tracto gastrointestinal y
asi reducir las nauseas.

Consideraciones especificas de administracion

La metoclopramida se puede administrar por via oral, intramuscular e intravenosa. El
inicio de la accion farmacoldgica de la metoclopramida es de | a 3 minutos después de una
dosis intravenosa, de 10 a |5 minutos después de la administracion intramuscular y de 30
a 60 minutos después de una dosis oral. Los efectos farmacologicos persisten de | a 2
horas.

La metoclopramida no debe usarse siempre que la estimulacion de la motilidad
gastrointestinal pueda ser peligrosa (p. ej., en presencia de hemorragia gastrointestinal,
obstruccion mecanica o perforacion). La metoclopramida esta contraindicada en pacientes

UNIVERSIDAD DEL SURESTE 5



con feocromocitoma debido a que el medicamento puede causar una crisis hipertensiva.
La metoclopramida no debe usarse en epilépticos o pacientes que reciben otros farmacos
que puedan causar reacciones extrapiramidales debido a que la frecuencia y gravedad de
las convulsiones o reacciones extrapiramidales pueden aumentar. Se han presentado
reportes raros de sindrome neuromaligno
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TABLA I. PRINCIPALES ANTIEMETICOS

MEDICAMENTO

MECANISMO DE ACCION COMENTARIOS
ANTICOLINERGICOS Los receptores colinérgicos (y los de histamina) parecen muy relacionados con la transmision de
Escopolamina impulsos del drgano del equilibro y poco 0 nada con otros mecanismos excitatorios del vomito.
La escopolamina se usa en mareo cinético. Su inconveniente son los efectos secundarios anti-
Bloqueo anticolinérgico colinérgicos.
ANTIHISTAMINICOS Muy usados en mareo cinético. Menos potentes que la escopolamina pero con menos efectos
Dimenhidrinato adversos (anticolinérgicos, somnolencia).

Meclozina. Otros en el grupo RO6A

Blogueo mixto de receplores Hr de histami-
na y M de acetilcolina.

FENOTIAZINAS

Clorpromazina y otros del grupo NOSA
Tietilperazina

BUTIROFENONAS

Haloperidol (grupo NO5A)

Blogueo de receptores dopaminérgicos

Las fenotiazinas son antieméticos de uso general, eficaces en una gran variedad de estimulos
de intensidad baja 0 moderada. No son eficaces en vomitos por eméticos potentes, como la
quimioterapia con cisplatino. Parece existir una relacion dosis/efecto pero los efectos secunda-
rios limitan la dosis méxima. Estos efectos son reacciones distonicas (sobre todo en nifios), sedacion e
hipotension. Las butirofenonas son més potentes como antieméticos pero también producen més
efectos adversos.

ORTOPRAMIDAS
Metoclopramida y otras del grupo AO3F
Levosulpirida

Blogueo de receplores serotoninérgicos y/o
dopaminérgicos

Actiian como agonistas de los receptores serotoninéngicos periféncos 5-HTs (actividad peocinética) y/o an-
lagonistas de los dopaminérgicos D2 centrales (actividad antiemética). Los efectos antieméticos podrdn
potenciarse por el antagonismo de los receptores 5-HTs de la zona gatillo, aunque esto solo se da a altas
dosis. Las ortopramidas comparten muchas de las propiedades e inconvenientes de las fenotiazinas (in-
cluyendo las reacciones extrapiramidales) pero tienen un mecanismo de accion mas complejo y son pre-
feribles en ciertos casos. La metoclopramida en dosis altas (1-3 mg/kg) era el antiemético méas potente
disponible para vomitos por quimioterapia hasta que apareci ondansetrn. La levosulpirida solo tiene
accion antidopaminérgica (D2)

ANTISEROTONERGICOS Forman el grupo de antieméticos mas potente disponible para vomitos de quimioterapia, y posi-
Granisetron blemente muy eficaces también en vomitos postoperatorios y por radioterapia. Con todo, la efi-
Ondansetron cacia es mayor en vomitos inmediatos a la terapia que en los retardados. Efectos secundarios
Palonosetron generalmente poco importantes, siendo relativamente comunes las cefaleas. Todos ellos tienen

Bloqueo de receplores serotoninérgicos 5-HTz

una eficacia similar, especialmente en quimioterapia moderada o levemente emetogénica, con
una minima incidencia de efectos adversos. La eficacia en el control de los vomitos y nduseas
tardios en la quimioterapia estd menos estudiada; es mas, no existe una buena base cientifica
para emplear estos farmacos en este tipo de vomitos, puesto que no se ha observado liberacion
de serotonina en los mismos. De hecho, los pocos estudios clinicos disponibles muestran poco o
ningan beneficio por el empleo de estos farmacos frente a placebo.

El palonosetrén es el (ltimo farmaco incorporado al grupo. Presenta una semivida de elimina-
cion notablemente superior al resto del geupo (40 h, frente a 3-4 para ondansetron y granise-
tr6n). Ha sido autorizado para la prevencion de las nduseas y los vomitos agudos asociados con
la quimioterapia oncol6gica altamente 0 moderadamente emetdgena. Es importante la distincion
que se hace en la indicacion autorizada, en el sentido de que solo se ha aceptado su uso para
prevenir las nauseas y vomitos agudos (es decir, durante las primeras 24 horas) inducida por
quimioterapia intensamente emetogena (especialmente, los complejos de platino), mientras que
se acepta también para la prevencion de las nauseas y vomitos inducidos por quimioterapia mo-
deradamente emetdgena, tanto de la fase aguda como de la diferida.

CANNABINOIDES
Tetrahidrocannabinol
Nabilona

Desconocido, posiblemente relacionado con
accion sobre receplores de opidceos

Son los constituyentes activos de la mashuana, o desivados de los mismos. Se han usado en vomitos
de quimioterapia. Por lo general la potencia es inferior a los anteriormente citados, y la inciden-
cia de efectos secundarios es elevada, especialmente en ancianos. No estan comercializados
en Espana. Hay diferencias de respuesta segun el agente causal: los vomitos por carmustina responden
bien, los del cisplatino o ciclofosfamida bastante peor. Se consideran medicamentos de segunda li-
nea.

CORTICOSTEROIDES
Dexametasona, y otros del grupo HO2

Desconocido

Tienen una accion antiemética propia frente a vomitos de quimioterapia de intensidad moderada,
pero lo més interesante es que la accion es aditiva con la de metoclopramida y ondansetron (y
otros antagonistas de serotonina). En uso intermitente no se manifiestan los efectos secundarios ti-
picos de los corticoides y no parece tampoco que favorezca la evolucion tumoral.
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MEDICAMENTO
MECANISMO DE ACCION

COMENTARIOS

ROCININAS
Aprepitant
Fosaprepitant

na 1) humana.

ANTAGONISTAS RECEPTORES DE NEU-

Blogueo selectivo y de alta afinidad de los
receptores NK; de la sustancia P (neurocini-

El aprepitant es un bloqueante altamente selectivos de los receptores NK; de las neurocininas.
No esta relacionado quimica ni farmacolégicamente con otros farmacos, antieméticos o de otro
tipo. Los receptores NK1 estan ampliamente distribuidos por todo el organismo, estando implica-
dos a numerosas actividades fisiologicas y patoldgicas. En relacion con las areas cerebrales im-
plicadas en el control de la emesis, se ha observado la presencia de receptores NKi en el nicleo
basal del complejo dorsal vagal. El farmaco inhibe la emesis inducida por agentes quimioterapi-
cos citotoxicos, como el cisplatino, a través de un efecto sobre el sistema nervioso central; en
este sentido, el aprepitant es capaz de atravesar la barrera hematoencefalica, ocupando los re-
ceptores NK; cerebrales. EI aprepitant, asociado a una terapia estandar de corticosteroide y an-
tagonista 5-HTs, es capaz de incrementar la respuesta antiemélica en pacientes sometidos a
quimioterapia altamente emetdgena, como es la basada en el empleo de derivados del platino
(cisplatino, especialmente). El efecto antiemético del aprepitant se manifiesta tanto sobre la fase
aguda como sobre la fase tardia de la emesis inducida por quimioterapia. El fosaprepitant es un
profarmaco del aprepitant, que tras su administracion intravenosa se transforma rapidamente en
el principio activo.

BENZODIAZEPINAS Las benzodiazepinas son poco potentes como antieméticos en uso aislado, pero son Utiles como
Diazepam coadyuvantes de otro tratamiento. El lorazepam en especial es bastante utilizado para prevenir
Lorazepam y otros de grupo NO5SB el vomito anticipatorio que suele aparecer con la repeticion de tratamientos de quimioterapia.
Desconocido
TABLA Il. TRATAMIENTO SEGUN TIPO DE VOMITO
NATURALEZA MEDICACION
DEL VOMITO APROPIADA URSERVAGIONES
Mareo cinético Escopolamina La escopolamina es mas efectiva que los antihistaminicos, aunque la incidencia de efectos se-
Cinarizina cundarios (de tipo anticolinérgico, sobre todo sequedad de boca) es algo superior. La meclozina
ANTIHISTAMINICOS: | tiene una duracion de accion de 24 horas. El resto necesitan entre 2 y 4 tomas al dia, pero son mas
Dimenhidrinato apropiados para viajes cortos. Los comprimidos comercializados de cinarizina (75 mg) no son apropia-
Meclozina, etc. dos para uso en mareo cinético (dosis de 30 mg 1/2 hora antes de iniciar el viaje, 15 mg cada 8 horas
después). Usar la presentacion en gotas.
Embarazo. ANTIHISTAMINICOS: | A pesar de la controversia plblica sobre efectos teratogénicos del MERBENTAL, el consenso
Prometazina general es que la asociacion doxilamina/piridoxina no ha mostrado ser nociva para el feto. Tam-
Doxilamina bién se consideran seguros los dos farmacos que se citan en la columna precedente. De cual-
FENOTIAZINAS: quier forma, el tratamiento farmacolégico de los vomitos del embarazo debe reservarse a casos
Tietilperazina donde resulte imprescindible.
Vomitos ORTOPRAMIDAS Las ortopramidas no deben ser usadas tras cirugia gastrointestinal o en presencia de obstruc-
postoperatorios. | FENOTIAZINAS cion intestinal.
ANTISEROTONERGICOS
Migrana. Metoclopramida La metoclopramida alivia ademas la estasis gastrica y permite la mejor absorcion de otros medi-
camentos antimigranosos.
Vomitos inducidos | FENOTIAZINAS
por medicamentos.
Enfermedades ORTOPRAMIDAS:
hepatobiliares. Metoclopramida
Gastroenteritis FENOTIAZINAS En general no precisan mas tratamiento que reposicion de liquidos y electrolitos. Las bebidas a
viral base de cola pueden aliviar la sintomatologia. Evaluar sobre todo los problemas de prescribir fenotiazi-
' aguda nas a ninos.
Sindrome de Me- | Betahistina Pueden servir también los medicamentos indicados en mareos cinéticos, asi como las fenotiazi-
niere, laberintitis, | Cinarizina nas. En general son cuadros de dificil tratamiento.
etc.
Radioterapia. Todos Ningtin medicamento es totalmente satisfactorio, por lo que es frecuente recurrir a combinacio-
Quimioterapia. nes entre dos o mas de ellos, aunque la dexametasona (u otro corticosteroide potente) parece
ser un requerimiento mas o menos fijo.
Conclucion

- ________________________________________________________________________________________|
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Los antieméticos de accion periférica son medicamentos que se utilizan para prevenir y tratar las
nauseas y los vomitos actuando fuera del sistema nervioso central, generalmente en el tracto
gastrointestinal o en el area de los quimiorreceptores periféricos. A diferencia de los antieméticos
de accion central, estos medicamentos no cruzan la barrera hematoencefilica, lo que minimiza los
efectos secundarios como la sedacion y los trastornos neurologicos.

Algnos de los antieméticos de accién periférica mas comunes incluyen:

|. *Domperidona*: Bloquea los receptores de dopamina (D2) en la zona quimiorreceptora del
sistema digestivo. Es eficaz en el tratamiento de las nduseas y los vomitos asociados con diversas
condiciones gastrointestinales y migrafas.

2. *Metoclopramida™: Aunque tiene accion central, su efecto periférico al aumentar la motilidad
gastrointestinal y acelerar el vaciamiento gastrico lo hace util en la prevencién de nauseas y
vomitos, especialmente postoperatorios y por quimioterapia.

3. *Antiacidos y protectores gastricos™: Algunos medicamentos que neutralizan el acido gastrico o
protegen la mucosa gastrica, como el sucralfato o los inhibidores de la bomba de protones
(omeprazol), pueden indirectamente reducir las nduseas y los vomitos al tratar la irritacion gastrica
y el reflujo acido.

4. *Andlogos de la somatostatina (octreotida)*: Usados en condiciones especificas como la
obstruccion intestinal, reducen la secrecion gastrointestinal y la motilidad, ayudando a controlar
los sintomas de vomitos.

Estos medicamentos son elegidos seguin la causa subyacente de las nauseas y los vémitos, y su
perfil de efectos secundarios. La domperidona, por ejemplo, es preferida en casos donde se desea
evitar los efectos centrales de otros antieméticos.

https://www.cancer.gov/espanol/cancer/tratamiento/efectos-secundarios/nauseas/nauseas-pro-pdq
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