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Antihiperglucémicos

Biguanidas

Metformina

¿Qué es?

Es el fármaco de primera elección en el 
tratamiento de la DM2

Farmacodinamia

No estimula la secreción  
de insulina.                   
Baja la producción 

hepática de glucosa. 
Disminuye la absorción

gastrointestinal de 
glucosa.               

Aumenta la captación de 
glucosa, mediada por 
insulina en el músculo. 

Farmacocinética

             V.O                  
Absorbido en el tubo 
digestivo.                   

No se une  a proteínas 
plasmáticas.              

No se metaboliza y es 
eliminada sin ningún 

cambio en los riñones.  

Efecto adverso

Molestias 
gastrointestinales,
que incluyen dolor 

abdominal , 
náuseas, vómitos, 

diarrea
y pérdida de 

apetito.

Indicación

Es prescrita en forma 
conjunta a la dieta, en 
obesos con diabetes 
mellitus tipo 2.                 
Es útil en el 
tratamiento de ovario 
poliquístico

Inhibidores DPP4(Gliptinas)

¿ Quiénes lo conforman?

Sitagliptina

Es el prototipo de los 
inhibidores de la enzima 
dipeptidil-peptidasa 4

Farmacodinamia

Aumenta los niveles de GLP-1 y GIP, con lo 
que se regulan de forma fisiológica las 
concentraciones de glucosa en la sangre al 
incrementar la respuesta insulínica de las 
células β pancreáticas y al inhibir la 
secreción de glucagón de las células α 
pancreáticas

Farmacocinética

 Vía oral    
Absorbido en el 

intestino delgado.      
 Se metaboliza en el 
hígado y se elimina

por medio de la 
orina.

Indicación

Tratamiento de
pacientes con 

diabetes mellitus 
tipo 2 como 
monoterapia

o en combinación 
con otros 

medicamentos.

Efecto adverso

Gastrointestinales: dolor 
abdominal, náuseas, 

vómito y diarrea

Vildagliptina

Farmacodinamia

Inhibe la actividad de la enzima 
dipeptidil-peptidasa-4, 
elevando los niveles 

endógenos posprandiales y en 
ayunas de las incretinas (GLP-1 

y GIP).

Farmacocinética

               VO               
     Absorción: 

intestino delgado.    
  Se metaboliza en 

el hígado y se 
elimina por medio 
de la orina y heces.

Indicación

Se usa para el 
tratamiento de 
sujetos con DM2.   
  Se presenta en 
tabletas de 50 mg 
y suele estar 
acompañada por 
una biguanida.

Efecto adverso

Pocos, pero dentro de ellos 
esta mareo y cefalea, puede 
causar hepatitis.

Saxagliptina

Farmacodinamia

Prolonga 
acción 

endógena
de GLP-1 
Promueve 

sececión de 
insulina

Farmacocinética

                 VO                 
   Se metaboliza por 
el hígado y se elimina 
por vía renal hepática 
 

Indicación

Se pueden utilizar en monoterapia, 
aunque habitualmente se emplean en 
terapia combinada con metformina, 
sulfonilureas y/o tiazolidindionas, en el 
tratamiento de la diabetes de tipo 2.

Efecto adverso

Aumento en el índice de 
hospitalización por falla cardiaca

Alogliptina

Farmacodinamia

Prolonga acción 
endógen de GLP-1  
Promueve secreción 

de insulina

Farmacocinética

La dosis habitual es de 25 
mg diario por vía oral.        
Se elimina principalmente 
por la orina.

Indicación

Se pueden utilizar en monoterapia, 
aunque habitualmente se emplean en 
terapia combinada con metformina, 
sulfonilureas y/o tiazolidindionas, en el 
tratamiento de la diabetes de tipo 2.

Efecto adverso

Pancreatitis, insuficiencia hepática

Linagliptina

Farmacodinamia

Prolonga acción 
endógena de 

GLP-1 Promueve 
sececión de 

insulina

Farmacocinética

                       VO                     
  linagliptina, 5 mg diarios  
se une ampliamente a las 
proteínas plasmáticas y se 
elimina básicamente por el 
sistema hepatobiliar, con 
poca eliminación renal. 

Indicación

Se pueden utilizar en monoterapia, 
aunque habitualmente se emplean en 
terapia combinada con metformina, 
sulfonilureas y/o tiazolidindionas, en el 
tratamiento de la diabetes de tipo 2.

Efecto adverso

Dolor extremo en las 
articulaciones, diarrea, etc.

Sulfoniloreas

¿Cuáles son?

Clorpropramida

Farmacodinamia

Estimula la secreción de insulina en 
la célula β del islote de Langerhans.

Farmacocinética

                          VO                         
Absorción: Tubo digestivo 
Metabolización: Hígado   

Eliminación: Orina

Indicación

Es un tratamiento adjunto a la dieta en     
  pacientes con diabetes tipo 2.                  
 Se administra en dosis de 250 a 500 mg 

diarios, fraccionada en dos tomas.

Efecto adverso

Hipoglucemia, irritación de tubo
digestivo y manifestarse por: dolor en 
epigastrio, náuseas, vómito; etc.

Glibenclamida

Farmacodinamia

Estimula la secreción de insulina por 
la célula β del islote de Langerhans.

Farmacocinética

                      VO               
Absorción: Tubo digestivo 
Metabolización: Hígado  
Eliminación: Orina y billis.

Indicación

Indicado sobre todo en 
diabéticos que no se controlan 
sólo con dieta o con fallas a 
los hipoglucemiantes orales de 
primera generación.

Efecto adverso

Hipoglucemia, irritación 
de tubo digestivo y 

manifestarse por: dolor 
en epigastrio, náuseas, 

vómito; etc.

Glimepirida

Farmacodinamia

Estimular la liberación 
de insulina por las 
células β pancreáticas 
(Sulfonilorea + potente)

Farmacocinética

                        VO                     
Absorción: Tubo digestivo     
 Metabolización: Hígado         
   Eliminación: Orina y heces 

Indicación

Diabetes
mellitus tipo 2

Efecto adverso

Hipoglucemia, deficiencia visual al inicio del 
tratamiento,síntomasgastrointestinales tales 
como náuseas, vómito, picazón, etc.

Gliclazida

Farmacodinamia

      2da gen.   
      ↑ 

Secreción de
insulina  

Farmacocinética

                VO                  
Vida media de 10 horas 
        

Indicación

Diabetes 
tipo  2

Efecto adverso

Hipoglucemia y el 
aumento de peso

Glipizida

Farmacodinamia

   2da gen     
↑Secreción 

de  insulina   
      

Farmacocinética

       Vía Oral          
       Vida media 
más corta (2–4 

horas) de las 
sulfonilureas más

potentes.  
Metabolizada: 

Hígado      
Excreción: Orina

Indicación

Paciente con DM2

Efecto adverso

Hipoglucemia y el 
aumento de peso

Meglitinidas (Glinidas)

Formados por

Nateglinida

Farmacodinamia

Estimulan la secreción de insulina solo 
en presencia de glucosa exógena, se 
unen a los receptores de sulfonilurea de 
la membrana celular que conduce al 
cierre de los canales de potasio 
sensibles a ATP.

Farmacocinética

VO, su absorción es rápida en el
tubo digestivo, 15 minutos más tarde, 
metabolizadas en el hígado y  eliminadas en 
80% por la orina y el resto por vía fecal.

Indicación

Pacientes con hiperglucemia 
posprandial. Dosis:120 mg con 
cada alimento, y la dosis 
máxima al día es de 720 mg.

Efecto adverso

Hipoglucemia, aumento de peso, reacciones 
alérgicas (prurito, erupción cutánea y 

urticaria)

Repaglinida

Farmacodinamia

Estimulan la secreción de insulina
sólo en presencia de glucosa exógena, se 
unen a los receptores de sulfonilurea de la 
membrana celular que conduce al cierre de 
los canales de potasio sensibles a ATP.  

Farmacocinética

VO, su absorción es rápida en el tubo 
digestivo, 15 minutos más 

tarde,metabolizadas en el hígado y  
eliminadas en 80% por la orina y el resto por 

vía fecal

Indicación

Pacientes con hiperglucemia posprandial.          
                  Dosis: 0.5 a 4 mg con cada alimento, 

y la dosis máxima al
día es de 16 mg.

Efecto adverso

Hipoglucemia, aumento de peso, reacciones 
alérgicas (prurito, erupción cutánea y 

urticaria)

Tiazolidinediona

Ellos son

Pioglitazona

Farmacodinamia

↓ Resistencia a insulina,
↑ empleo de glucosa

Farmacocinética

Aumenta el metabolismo de los 
fármacos por inducción del 
citocromo P-450, y disminuye 
las concentraciones séricas de 
los anticonceptivos orales y la 
ciclosporina.

Indicación

Pacientes con diabetes 
mellitus tipo 2 obesos 
insulinorresistentes

Efecto adverso

Daño hepático, edema.
La ganancia de peso es 

muy rara, sólo cuando se 
combinan con una 

sulfonilurea o insulina.

Rosiglitazona

Farmacodinamia

↓ Resistencia a insulina,
↑ empleo de glucosa

Farmacocinética

                              V.O                          
Metabolización: Hígado.                      
 La rosiglitazona se absorbe con 
rapidez y es altamente unida a las 
proteínas

Indicación

Pacientes con diabetes 
mellitus tipo 2 obesos 
insulinorresistentes 
(puede ser monoterapia y 
terapia combinada)

Efecto adverso

               Daño hepático.            
            La ganancia de peso 
es muy rara, sólo cuando se 

combinan con una 
sulfonilurea o insulina.

Agonistas receptor GLP-1

Pertenecen a

Exenatide

Farmacodinamia

Activa el receptor de GLP-1, produce 
incremento en la síntesis de insulina. Además 
disminuye las concentraciones de glucagón 
sérico durante periodos de hiperglucemia.

Farmacocinética

Inyección subcutánea 
(Abdomen, muslo o brazo, 
muslo en el abdomen, muslo 
o brazo) por lo general antes 
de los alimentos.
Absorción: Rápida               
Concentración plasmáticas: 
Después de 2 horas.                
Eliminación: Orina

Indicación

Tratamiento de pacientes con
diabetes mellitus tipo 2.

Reacción adversa

Náuseas, vómito.

Liraglutide

Farmcodinamia

El péptido liraglutida es 
una forma de GLP-1 de 
acción prolongada 
resistente a DPP-4, imita 
a GLP-1 y a la exenatida.

Farmacocinética

                Vía parenteral (SC)                 
     La vida media permite dosificación 

una vez al día.

Indicación

No están autorizados para 
su uso en monoterapia, sino 

que siempre deben 
utilizarse en asociación con 

otros antidiabéticos, con 
sulfonilureas, metformina 

y/o tiazolidindionas en el tx 
de DM2

Reacción adversa

Gastrointestinal , 
principalmente 
náuseas , pero 

también vómitos y 
diarrea .

Lixicliptina

Farmacodinamia

↑ Insulina, ↓ glucagón,
vaciado gástrico
lento, saciedad

Farmacocinética

La lixisenatida tiene una 
t1/2 de eliminación de 3-4 

h que implica un grado 
significativo de 

eliminación renal.

Indicación

Tratamiento de DM2

Reacción adversa

Náuseas, dolor de cabeza, 
vómito, anorexia, pérdida 
leve de peso, pancreatitis, 
tumores de células C en 

roedores.

Semaglutida

Farmacodinamia

↑ Insulina, ↓ glucagón,
vaciado gástrico
lento, saciedad

Farmacocinética

                     VO
Debe tomarse en ayunas 
con un vaso de agua, y el 
paciente debe esperar 30 
min antes de comer o 
beber o de tomar otras 
medicinas.

Indicación

Tratamiento de DM2

Reacción adversa

Retinopatía diabética, 
pancreatitis, etc

Dulaglutide

Farmacodinamia

↑ Insulina, ↓ glucagón,
vaciado gástrico
lento, saciedad

Farmacocinética

Inyección subcutánea

Indicación

La albiglutida también se indica para 
pacientes con diabetes tipo 2 con 
control subóptimo de glucosa, y puede 
usarse en conjunto con agentes orales 
e insulina basal

Reacción adversa

Náuseas, dolor de cabeza, 
vómito, anorexia,  pérdida 
leve de peso, pancreatitis.

Inhibidores de SGLT-2 
(Gliflozinas)

Canagliflozina

Farmacodinamia

Cuando se usan en la 
monoterapia, reducen A1c 

en 0.7-1.0%, originan 
pérdida de peso de 2-4 

kg, y disminuyen la presión 
arterial en 2-4

mm Hg.

Farmacocinética

          Vía Oral                
• vida media   ∼10–14 h 

Indicación

Paciente con DM2

Efecto adverso

Fracturas en extremidades superiores, cáncer 
de mama, amputación de miembros de las 
extremidades inferiores.

Dapaglifozina

Farmacodinamia

↑ Excreción de glucosa
renal, beneficio CV

Farmacocinética

         Vía Oral         
• vida media ∼10–

14 h

Indicación

Paciente con DM2

Efecto adverso

infecciones genitales y del tracto
urinario, poliuria, prurito, sed, diuresis
osmótica, estreñimiento

Dopaglifozina

Farmacodinamia

↑ Excreción de glucosa
renal, beneficio CV

Farmacocinética

          Vía Oral              
 • vida media ∼10–14 h

Indicación

Paciente con DM2

Efecto adverso

La pérdida de glucosa en la orina provoca 
diuresis ligera, lo cual puede conducir a 
hipotensión y síntomas asociados.

Insulina

Acción rápida o corta

Compuesto por:

Insulina lispro,Insulina aspartato, Insulina 
glulisina,  Simple (Regular), Insulina humana 
inhalada 

Farmacodinamia

Incremento más rápido de los 
niveles plasmáticos de insulina y 
una reacción de hipoglucemia más 
temprana, pero de duración más 
corta (3-4 horas) .

Farmacocinética

la insulina degludec se puede mezclar y está 
disponible como 70% de insulina 
degludec/30% de insulina aspartato y se 
inyecta 1 o 2 veces al día.

Indicación

 Personas con DM1 y DM2

Efecto adverso

Otros efectos adversos son las 
reacciones alérgicas locales
en el punto de inyección 
(frecuentes) o sistémicas (poco 
frecuentes)

Acción intermedia

Ellas son:

NPH

Farmacodinamia

Las combinaciones premezcladas de la NPL y 
la insulina lispro están disponibles para uso 
clínico (Humalogenen Mix 75/25 y Humalog 
Mix 50/50), tienen un inicio más rápido de la 
actividad reductora de la glucosa

Farmacocinética

Esta formulación debe usarse en combinación 
con una insulina de acción prolongada y tiene
un inicio más rápido y una duración más corta 
que los análogos de insulina inyectables.

Indicación

Personas con DM1 y DM2

Efecto adverso

Tos e irritación de la garganta.

Acción lenta

Se encuentra en

Glargina

Farmacodinamia

Regula  el metabolismo y la glucosa.

Farmacocinética

La insulina glargina es un análogo de insulina 
de acción prolongada, soluble, “sin pico” (es 
decir, que tiene una amplia meseta de 
concentración
plasmática).

Indicación

DM1-DM2

Efecto adverso

Hipoglucemia, lipodistrofia, 
lipohipertrofia, reacciones locales, 

resistencia.
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