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En este resumen haremos un repaso de la ya visto durante el parcial analizando varios
aspectos, como mecanismos de accion, clasificaciones, efectos adversos, indicaciones y
dosis de los farmacos ya analizados en este caso empezaremos hablando de los farmacos
no esteroideos recordemos que estos son medicamentos de uso comun muy eficaces para
diferentes afecciones médicas, se administran principalmente por sus potentes efectos
antiinflamatorios e inmunosupresores. Estan disponibles en varias formulaciones y pueden
administrarse por diferentes vias para el tratamiento local o sistémico y si bien los
glucocorticoides suelen atribuirseles dos mecanismos: uno gendémico, lento, con latencia y
persistencia del efecto por horas o meses, y otro no gendémico, rapido, de inicio y
persistencia fugaces. Si hablamos de los genémicos hablamos de la transcripcion génica
pertenecientes a la supe familia de receptores nucleares y el segundo a moléculas
diferentes poco caracterizadas.

Si hablamos como tal de los farmacos que hablemos en esta clasificacion son los que
utilizaremos con mayor frecuencia en su dia a dia, uno de los principales.

e Es el cortisol; Es una sustancia natural que
pertenece a la clase de los corticosteroides: el cortisol
(también conocido como hidrocortisona) y la
corticosterona son liberados en la sangre por las
glandulas suprarrenales junto con la adrenalina
cuando nos encontramos en una situacion estresante.
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e Efectos adversos son: Los corticoides que se toman por via oral afectan todo el
cuerpo. Por este motivo, son el tipo de corticoide que tiene mas probabilidades de
causar efectos secundarios. Los efectos secundarios dependen de la dosis de
medicamento que recibas y pueden incluir los siguientes:

e Acumulacién de liquido, que causa hinchazoén en la parte inferior de las piernas.

e Presion arterial alta.

o Problemas de cambios en el estado de 4nimo, la memoria, la conducta y otros efectos
psicolégicos, como confusion o delirio.

e Malestar estomacal.




e Aumento de peso en el abdomen, la cara y la parte posterior del cuello.
Si tomas corticoides por via oral durante un periodo prolongado, podrias tener lo siguiente:

e Problemas en los ojos, como glaucoma o cataratas.

e Cara mas redondeada, que a veces se conoce como cara de luna llena.

e Niveles altos de glucosa en la sangre, que pueden desencadenar o empeorar la
diabetes.

e Mas riesgo de contraer infecciones, en especial con microorganismos bacterianos,
virales y fungicos comunes.

e Fracturas y afinamiento de los huesos, lo que se conoce como 0steoporosis.

o [Fatiga, pérdida del apetito, nauseas y debilidad muscular.

o Piel fina, moretones y cicatrizaciébn mas lenta de las heridas.

Efectos secundarios de los corticoides inhalados

Cuando se usan corticoides que se inhalan, parte del medicamento puede depositarse en
la boca y la garganta en lugar de llegar a los pulmones. Esto puede causar lo siguiente:

e Infeccion por hongos en la boca, lo que se conoce como candidiasis bucal.
e« Ronquera.

Podrias evitar la irritacion de la boca y la garganta si haces gargaras y te enjuagas la boca
con agua después de cada inhalacion de corticoide. Asegurate de no tragar el agua de
enjuague. Algunos investigadores consideran que los medicamentos corticoides inhalados
pueden disminuir las tasas de crecimiento en los nifios que los usan para tratar el asma.

Efectos secundarios de los corticoides topicos
El uso de corticoides topicos puede derivar en piel delgada, lesiones en la piel y acné.
Efectos secundarios de los corticoides inyectables

Los corticoides inyectables pueden causar efectos secundarios temporales cerca del lugar
de la inyeccioén. Algunos de estos son adelgazamiento de la piel, pérdida de color en la piel
y dolor intenso, el cual se conoce como reaccién eritematosa a la inyeccién. Otros sintomas
pueden ser enrojecimiento facial, insomnio y niveles altos de glucosa en la sangre

Indicaciones: Alivio de los dolores articulatorios ademas de usarse en condiciones
inflamatorias e inmunoldégicas.

Dosis. La dosis varia segun la condicion tratada, via de administracién y respuesta del
paciente.

e Oral: Dosis inicial tipica: 25-300 mg/dia, dependiendo de la gravedad del cuadro.
e Intramuscular: Dosis comun: 25-50 mg cada 12-24 horas.
e Topica: Depende de la concentracion del preparado (1%-2%) y del area




Otro de los farmacos que vemos durante este parcial es prenidsona:

Que este es un corticoide de sintesis clasificado como de accion
intermedia, con pequefia actividad mineralocorticoide, y por tanto con
accion antiinflamatoria e inmunosupresora.

Mecanismo de accion: Ejerce su mecanismo de accion a través de la inhibicién de la
sintesis de prostaglandinas y leucotrienos, sustancias que median en los procesos
vasculares y celulares de la inflamacion, asi como en la respuesta inmunoldgica. Esto se
traduce en que reducen la vasodilatacion, disminuyen el exudado de fluido, la actividad
leucocitaria, la agregacion y desgranulacion de los neutrdfilos, la liberacién de enzimas
hidroliticos por los lisosomas, la produccion de radicales libres de tipo superéxido y el
namero de vasos sanguineos (con menor fibrosis) en los procesos crénicos. Las dos
acciones se corresponden con un mismo mecanismo que consiste en la inhibicion de
sintesis de fosfolipasa A2, enzima que libera los acidos grasos poliinsaturados precursores
de las prostaglandinas y leucotrienos.

La prenidsona se clasifica como un farmaco de duracién intermedia.
Efectos adversos;

o Endocrinos: sindrome de Cushing, hirsutismo, obesidad troncular, retraso de

crecimiento, reduccion de la tolerancia a la glucosa.

Dermatolégicos: acné, estrias.

Musculoesquelético: atrofia y debilidad muscular, osteoporosis.

Oftalmologia: glaucoma y cataratas.

Sistema nervioso central: depresion, euforia, aumento de apetito, Pseudotumor cerebri,

convulsiones y vertigo.

Digestivo: Ulceras, hemorragias gastrointestinales.

o Cardiovascular: HTA.

o La administracion de dosis supra terapéuticas puede provocar excitaciéon, ansiedad o
depresion
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Indicaciones: Para tratamiento de enfermedades Inflamatorias y autoinmunes en adultos
y nifos = 1 mes: asma bronquial, alteraciones alérgicas e inflamatorias, artritis reumatoide
y otras colagenopatias.

Farmacologia clinica y consejos :Se usa en combinacion con una variedad de agentes
guimioterapéuticos

» Usado para efectos citotdxicos primarios, mas alivio del dolor y nduseas y estimulacién
del apetito

» Consejo: no se usa en la leucemia mielégena aguda o crénica

Farmacologia clinica y consejos

Hidrocortisona es el equivalente sintético de cortisol

* La dosis oral de hidrocortisona es 20-30 mg preferentemente como dosis divididas

 Aunque los glucocorticoides no fisioldégicos son algunas veces usados, la hidrocortisona o
la cortisona se prefiere para terapia de reemplazo



» Consejo: dos tercios de dosis en la mafiana, un tercio de dosis en la noche
Dosis:

Dosis depende de la enfermedad a tratar, la gravedad y la respuesta del paciente. Debe
considerarse siempre que sea posible la terapia en dias alternos cuando tenga que
instaurarse en terapias a largo plazo. La interrupcion del tratamiento a largo plazo requiere
la retirada gradual de reducir la dosis.

Dosificacion en nifios (dosis diarias) segun ficha técnica:

Tratamiento con dosis altas: 2-3 mg prednisona/kg peso corporal.

Tratamiento con dosis intermedias: 1 mg prednisona/kg peso corporal.
e Dosis de mantenimiento: 0,25 mg prednisona/kg peso corporal.
o Dosis general inicial: Nifios: 0,5-2 mg//kg peso corporal/dia.

e Dosis general de mantenimiento: Nifios: 0,25-0,5 mg//kg peso corporal/dia. En caso de
uso como antiinflamatorio e inmunosupresor en nifios, se recomienda de 0,05 a 2
mg/kg/dia, en varias tomas.
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La Betametasona es uno de los ultimos altimos farmacos que vemos en esta clasificacion
de los farmacos antiinflamatorios, que iniciaremos con la Betametasona que este
glucocorticoide sintético de accién prolongada con propiedades antiinflamatorias e
inmunosupresoras que carece de propiedades mineralocorticoides prolongadas. Es el
esteroide antiinflamatorio mas potente. Sus efectos antiinflamatorios e inmunosupresores
aparecen en 1-3 h y persisten de 3 a 4 dias, la betametasona se absorbe bien por via oral,
y cuando se aplica topicamente puede absorberse y pasar al plasma en cantidades
importantes.

Mecanismo de accion: Actda estimulando o reprimiendo la transcripcion génica de ARNm
especificos que codifican la sintesis de determinadas proteinas en los érganos blancos,
inhibe las manifestaciones de inflamacién, disminuyen la respuesta inmunolégica.



Farmacocinética;

O O O O O

Vida media 6,5 hrs.

Union a proteinas plasmaticas 0,64
Biodisponibilidad No Aplica
Metabolismo Hepatico

Excreciéon Renal

Efectos adversos;

En niflos sometidos a tratamiento tépico con corticosteroides se han notificado
supresion del eje hipotalamo-hipdfisis-suprarrenal, sindrome de Cushing, retraso del
desarrollo longitudinal y de la ganancia de peso e hipertension intracraneal. Las
manifestaciones de la supresion suprarrenal en el nifio incluyen unos niveles
plasmaticos de cortisol bajos y la ausencia de respuesta a la estimulacion con ACTH.
Las manifestaciones de hipertension intracraneal comprenden protrusion de
fontanelas, cefalea y papiledema bilateral.

Reacciones de hipersensibilidad y decoloracién de la piel. En ocasiones irritacion
(quemazon y prurito).

También se han notificado: atrofia, sequedad, agrietamiento, miliaria, eritema en el
lugar de aplicacion, hematomas, foliculitis, dermatitis perioral, estrias cutaneas
Puede producir trastornos siquicos o agravar preexistentes (inestabilidad emocional,
cambios de humor, euforia, agitacion y tendencias psicoticas preexistentes).
Administracion intranasal anosmia, irritacion:

Elevacién de la glucemia y a veces con cetosa (los corticoides disminuyen la
tolerancia a los glucidos). Adaptar la dosis del antidiabético durante el tratamiento con
corticoides y después de su retirada si procede.

Indicaciones

Inyeccién intramuscular en afecciones alérgicas, dermatoldgicas, reumaticas y en otras
afecciones que responden a los corticosteroides sistémicos.

Inyeccién directa en los tejidos afectados en bursitis y en trastornos inflamatorios
asociados a tendones, tales como tenosinovitis, y en trastornos inflamatorios del
musculo, tales como fibrosis y miositis.

Inyeccidn intraarticular y periarticular en artritis reumatoide y artrosis.

Inyeccién intralesional en diversas afecciones dermatoldgicas y en ciertos trastornos
inflamatorios y quisticos del pie.

Pomada (A): tratamiento local de las manifestaciones inflamatorias y pruriginosas de
las dermatosis que responden a los corticosteroides (dermatitis atépica,
neurodermatitis, dermatitis de contacto, psoriasis, dermatitis seborreica, eccema
numular y dishidrético) en mayores de 12 afios.

Cuando se sospecha sobreinfeccion bacteriana se utilizan presentaciones tépicas con
antibioticos, principalmente contra S. aureus.



e Farmacologia clinicay consejos topicos

Los esteroides fluorinados tienen mejor penetracion en la piel que la hidrocortisona

* Los efectos se intensifican con el vendaje oclusivo

» Eventos locales adversos: atrofia, estrias y exacerbacién de las enfermedades de la piel

» Consejo: los cosméticos para aclarar la piel incluyen corticosteroides y pueden producir
graves eventos adversos

Dosis;
Dosis oral (adultos):

e Rango: 0.5-9 mg/dia, segun la enfermedad y su gravedad.
e Ejemplo: Para lupus o artritis severa, iniciar con 1-2 mg/dia, ajustando segun respuesta.

Dosis intramuscular (IM):

e Adultos: 4-12 mg cada 1-2 semanas (dependiendo de la indicacion).
e Maduracion pulmonar fetal: 12 mg IM cada 24 horas por 2 dias.

Dosis tépica:

e Aplicar una capa fina en la zona afectada 1-2 veces al dia
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Hablando del otro grupo que son los antiinflamatorios no esteroideos estos que también
son llamados AINE (antiinflamatorios no esteroides) son algunos de los analgésicos que
mas se administran en adultos. También son un tratamiento habitual para problemas de
salud, como la artritis (artritis reumatoide, osteoartritis, entre otras) y enfermedades
sistémicas del tejido conectivo. Los AINE pueden disminuir los sintomas de inflamacion,
como fiebre, hinchazén y enrojecimiento.

Los AINE tradicionales incluyen aspirina, ibuprofeno (Advil, Motrin, etc.), naproxeno (p. €j.,
Aleve) y muchos otros medicamentos genéricos y de marca. Celecoxib (Celebrex)
pertenece a una clase mas nueva de AINE, llamada “inhibidor de COX-2”, y esta disefiado
para evitar el malestar estomacal.



Y empezando con el acido acetilsalicilico (aspirina);

COOH COOH
Los salicilatos incluyen &cido acetilsalicilico, &cido salicilico, )\/
salicilato de metilo, diflunisal, salsalato (farmaco comercializado 3 OH OCOCH,
sin aprobacion en Estados Unidos), olsalazina, sulfalazina, ( P,
balsalazida, trisalicilato de colina y magnesio (farmaco g
comercializado sin aprobacion en Estados Unidos), el silicato de  Acoozauciico  ACDo ACETILSALICILICO
magnesio, mesalamina y salicilamina (derivado carboxamida del
acido salicilico contenido como un ingrediente en algunas
combinaciones de analgésicos OTC).

Mecanismo de accion: Los efectos del acido acetilsalicilico son causados en gran parte
por la capacidad de esta para acetilar proteinas, como se describe en Inhibicion irreversible
de la ciclooxigenasa por acido acetilsalicilico. Otros salicilatos por lo general actian en
virtud de su &cido salicilico, que es un inhibidor relativamente débil de las enzimas COX
purificadas. El &cido salicilico también puede suprimir la regulacién inflamatoria de la COX-
2 al interferir con la unién del factor de transcripcion al promotor de COX-2.

ADME:

e MaximoCp,1lh

e Unidn a proteinas, 80-90%
¢ Metabolito, acido saliciltrico
e t1/2 terapéutica, 2-3 h

e 11/2 dosis toéxica, 15-30 h

Efectos adversos;

e Raras veces: Hemorragia gastrica, hipersensibilidad, trombocitopenia.
e A sobredosis: Tinnitus, vértigo, nauseas, vomito, dolor epigéstrico, hipoacusia, ictericia,
acufenos y dafo renal.

Indicaciones: Esta indicado como antipirético, antiinflama-to-rio y como antiagregante
plaquetario. También es Util para artritis reuma-toide, osteoartritis, espondilitis anquilo-sante
y fiebre reumética aguda.

Dosis:

o Antiplaquetaria, 40-80 mg/dia
o Dolor/fiebre, 325-650 mg 4-6 h
e Fiebre reumatica, nifios 1 g/4-6 h 0 10 mg/kg 4-6 h

ASPIRINA

Acido Acetilsalicflico

;%lgertnag Ayuda en el alivio del dolor y la fiebre

Cajacon Ayuda en el alivio de dolores de cabeza
20 tabletas




Paracetamol: El paracetamol (N-acetil-p-aminofenol) es el metabolito

activo de la fenacetina. El paracetamol eleva el umbral a estimulos de H
dolor, con lo cual ejerce un efecto analgésico contra el dolor debido a N
una variedad de etiologias. También esta disponible en combinados de % gl
dosis fijas que contienen analgésicos narcéticos y no narcéticos | “’-
(incluyendo &cido acetilsalicilico y otros salicilatos), barbitaricos, N
cafeina, remedios para la cefalea vascular, somniferos, remedios para H0

el dolor de muelas, antihistamicos, antitusigenos, descongestionantes, PARACETAMOL

expectorantes, preparaciones para el resfriado y la gripe y tratamientos
para la garganta irritada

Mecanismo de accién; tiene efectos analgésicos y antipiréticos similares a los del acido
acetilsalicilico, pero sélo efectos antiinflamatorios débiles. Es un inhibidor de COX no
selectivo, que actla en el sitio de peréxido de la enzima y se distingue por ello entre los
NSAID. La presencia de altas concentraciones de perdxidos, como ocurre en los sitios de
inflamacién, reduce su actividad inhibidora de la COX

ADME;

e Maximo Cp, 30-60 min

e Union a proteinas, 20-50%
e Metabolitos, glucuronidos
e (60%); sulfatos (35%)

e t1/2,2h

Efectos adversos; ha sido asociado al desarrollo de neutropenia, agranulocitopenia,
pancitopenia y leucopenia. De manera ocasional, también se han reportado nausea,
vomito, dolor epigastrico, somnolencia, ictericia, anemia hemolitica, dafio renal y hepatico,
neumonitis, erupciones cutdneas y metahemoglobinemia. El uso prolongado de dosis
elevadas de paracetamol puede ocasionar dafio renal y se han reportado casos de dafio
hepatico y renal en alcohdlicos que estaban tomando dosis terapéuticas de paracetamol.

La administracion de dosis elevadas puede causar dafio hepatico e incluso necrosis
hepatica.

Indicaciones; Es un analgésico y antipirético eficaz para el control del dolor leve o
moderado causado por afecciones articulares, otalgias, cefaleas, dolor odontogénico,
neuralgias, procedimientos quirdrgicos menores etc. También es eficaz para el tratamiento
de la fiebre, como la originada por infecciones virales, la fiebre pos-vacunacion, etcétera.

Dosis; 650 mg o menos cada 4 h (maximo de 4 000 mg/24 h)

Pa racetam of

Paracetamol
Jarabe

soo g 3.2g/100 mL
Infantil
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DOLOR y FIEBRE




Derivados de acido acético

Diclofenaco;

. . . — Diclofenac | G H, CLLNOG,
El diclofenaco, un derivado del acido fenilacetico, se encuentra entre el

los NSAID més utilizados en Europa. El diclofenaco es analgésico,
antipirético y actia como antiinflamatorio. Su potencia es mucho Cl
mayor que la de otros NSAID. Aunque no se desarroll6 para ser un
farmaco selectivo para la COX-2, la selectividad del diclofenaco para

) . NH
esta se asemeja a la del celecoxib.
Cl OH
Mecanismo de accién; Mecanismo de accion principal relacionado
con la inhibicion de la sintesis de prostaglandinas, por inactivacion 0
reversible, de la enzima ciclooxigenasa.

ADME;

e Maximo Cp, 2 h (tabletas), 1 h (tabletas masticables), 0.75 h (liquido)

e Unién a proteinas, 99%

e Metabolito, oxidacion de CYP2C9 a 2- y 3-hidroxilatos; conjugacion a acilglucurénidos
e t1/2, 2-4 h (adultos);

e 23-75 h (bebés prematuros);

e 0.9-2.3 h (nifos)

Efectos adversos; El ibuprofeno se tolera mejor que el acido acetilsalicilico y la
indometacina y se ha utilizado en pacientes con una historia de intolerancia Gl a otros
NSAID, sin embargo, de 5 a 15% de los pacientes experimentan efectos secundarios Gl:

Los efectos adversos menos frecuentes del ibuprofeno incluyen.
Erupciones (3-9%),

Trombocitopenia (<1%)

Cefalea (1-3%),

Mareos (3-9%),

Vision borrosa (<1%)

Ambliopia téxica (<1%),

Retencién de liquidos (1-3%) y edema (1-3%).

Los pacientes que desarrollan trastornos oculares no deben continuar el uso de ibuprofeno
y deben someterse a una evaluacién oftalmica. En ocasiones puede usarse ibuprofeno en
mujeres embarazadas; sin embargo, las preocupaciones van dirigidas a los efectos del
tercer trimestre, incluida la demora del parto.



Indicaciones: Es un antiinflamatorio que posee actividades anal-gésicas y antipiréticas y
esta indicado por via oral e intramuscular para el tratamiento de enfermedades reumaticas
agudas, artritis reu-matoidea, es-pon-dilitis anquilosante, artrosis, lumbalgia, gota en fase
aguda, inflamacion postraumatica y postoperatoria, célico renal y biliar, migrafia aguda, y
como profilaxis para dolor postoperatorio y disme-norrea.

Dosis: La dosis habitual para el dolor leve a moderado es de 400 mg cada 4-6 h segun sea
necesario.
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Naproxeno; Es un miembro del grupo de farmacos antiinflamatorios no esteroideos

Mecanismo de accion; COX con acciones y efectos H CH3
secundarios comunes a otros NSAID. Algunos de los derivados Ry

del acido propionico, en particular el naproxeno, tienen efectos CO.H
inhibidores sobre la funcidon de los leucocitos, y algunas 2

pruebas sugieren que el naproxeno puede tener una eficacia HSC\
ligeramente mayor con respecto a la analgesia y al alivio de la @)
rigidez matutina.

ADME

e Maximo Cp, 2-4 h (valor base);

e 1-4 h (liquido);

e 1-2 h (sal de sodio);

e 4-12 h (liberacion retardada)

e Unidn a proteinas, 99% (1 fraccion libre en ancianos)

e Metabolismo, oxidacion de CYP 2C9, 1A2, 2C8 a 6-O-desmetil y otros metabolitos
e 11/2,9-25h

Efectos adversos;

e Estreiimiento,
e Diarrea,

o Nauseas,

o Dispepsia

o Estomatitis.

Los efectos adversos con naproxeno ocurren casi a la misma frecuencia que con
indometacina y otros NSAIDs.

Los efectos secundarios sobre el CNS incluyen somnolencia (3-9%),



e Dolor de cabeza (3-9%),
e Mareos (£9%),

o Veértigo (<3%)

e Depresion (<1%).

Otras reacciones comunes incluyen prurito lumbar (3-9%) y diaforesis (<3%). Se han
informado casos raros de ictericia, deterioro de la funciébn renal, angioedema,
trombocitopenia y agranulocitosis.

Indicaciones: Esta indicado para el tratamiento de la artritis reumatoide, osteoartritis,
espondilitis anquilosante y artritis juvenil. También esta indicado para el tratamiento de
tendinitis, bursitis, esguinces y para el manejo del dolor posquirargico

Dosis:

e 250 mg 3-4 veces/d; 250- 550 mg 2 veces/d; 750-1 000 mg al dia (liberacién prolongada)

e Nifios: 5 mg/kg 2 veces/d (maximo 15 mg/kg/d)

i % Naproxeno
ANSATE! naproxeno ; -~
Tableta
500 mg ‘
\ Via oral »&;}_'

Acidos endlicos (oxicams):
Piroxicam Piroxicam | e
Es el inhibidor no selectivo de la COX con la t1/2 mas OH HN N/

prolongada. ElI meloxicam muestra modos de selectividad

COX-2 comparables a celecoxib y en algunos paises ha sido A 0
aprobado como NSAID selectivo para la COX-2. Estos N
agentes tienen similar eficacia al acido acetilsalicilico, la % \CH3
indometacina o el naproxeno para el tratamiento a largo O//\\O

plazo de la artritis reumatoide o la osteoartritis. La principal
ventaja sefialada para estos compuestos es su larga t1/2,
gue permite la dosificacion una vez al dia.

Mecanismo de accién; El piroxicam puede inhibir la activacion de neutréfilos, aparente e
independientemente de su capacidad para inhibir la COX; por tanto, se han propuesto



modos adicionales de accion antiinflamatoria, que incluyen la inhibicibn de la
proteoglucanasa y la coldgenas en el cartilago.

ADME;

e Maximo Cp, 3-5 h

e Unidn a proteinas, 99%

e Metabolitos, hidroxilacion CYP2C9,
e conjugacion, N-desmetilacion

e 11/2,~50h

Efectos adversos; La mayoria de los eventos gastrointestinales espontaneos fatales se
han observado en sujetos ancianos y en pacientes con enfermedades debilitantes. Son
comunes los problemas menores del tracto superior gastrointestinal, por ejemplo, dispepsia.
En menor frecuencia se puede presentar: estomatitis, anorexia, nausea, constipacion,
molestias abdominales, flatulencia, diarrea, dolor abdominal, indigestion, efectos renales:
la administracion a largo plazo de Piroxicam en animales de laboratorio ha producido
necrosis papilar renal.

Indicaciones; Dolor agudo (a corto plazo) y la inflamacién, ademas de estar aprobado para
el tratamiento de la artritis reumatoide y la osteoartritis.

Dosis; 20 mg al dia.

Ripox*

Piroxicam

$ , Tabletas
20 mg

i

LR N

- .
v piroxicam 0,5%

Por ultimo veremos inhibidores selectivos de la COX-2 que veremos
el farmaco Celecoxib este son moléculas con cadenas laterales que
F se ajustan dentro de su bolsillo hidrofébico pero son demasiado
N/ DF grandes para bloguear la COX-1 con igual y alta afinidad.
HaN < /©/

El celecoxib es el Unico inhibidor de la COX-2 desarrollado con
intenciéon que aun estd aprobado en Estados Unidos (consultense
sus propiedades farmacocinéticas y precauciones clasicas.

o\



Mecanismo de accion;

El celecoxib es un inhibidor no
competitivo de la enzima
ciclooxigenasa-2 (COX-2) a
diferencia de los AINES
convencionales que son inhibidores
de la COX-1 y COX-2

Estas enzimas catalizan la
conversion del acido araquidonico a
prostaglandina y a tromboxanos

ADME;

e Maximo Cp, ~3 h

e Unién a proteinas, 97%

e Metabolismo, CYP 2C9 (mayor) y
e 3A4 (menor), glucurénido

e t1/2,11.2h

Efectos adversos; Sinusitis, infeccion del tracto respiratorio superior, infeccién del tracto
urinario; empeoramiento de la alergia; insomnio; mareo, hipertonia; IAM; HTA; faringitis,
rinitis, tos, disnea; dolor abdominal, diarrea, dispepsia, flatulencia, vomito, disfagia;
erupcién, prurito; sintomas de tipo gripal, edema periférico/retencion de liquidos.

Indicaciones. Alivio sintomatico en el tratamiento de artrosis, artritis reumatoide y
espondilitis anquilosante.

Dosis; 100-200 mg 1-2 veces/d; 400 mg seguido de 200 mg, si es necesario en el primer
dia (dolor agudo); maximo, 800 mg/d. Nifios >2 afios: 50 mg (10-25 kg) o 100 mg (>25 kg)
2 veces/d

ceLeBREX i Celecoxib

200mg Celecoxid e
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