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CONCEPTOS QUE SE DEBEN ADQUIRIR:

AFINIDAD

SELECTIVIDAD (ESPECIFICIDAD)
EFICACIA

ACTIVIDAD INTRINSECA

POTENCIA i
CE50, CONSTANTE DE DISOCIACION
AGONISTA

AGONISTA PARCIAL

AGONISTA INVERSO

ANTAGONISTA
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Curvas de fijacién de un radioligando
a su receptor.

Estudios de Respuesta

LANGLEY, 1878
Interacciéon Farmaco-receptor debia seguir Ley dedhcde Masas.

CLARK, 1920

Axiomas:

Interaccion reversible

EFECTO proporcional al nimero de receptores ocupad
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TODOS LOS RECEPTORES OCUPADOS ™===0> EFECTO MAXIMO (?)

Respuesta a Histamina, lleo de Cobayo
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(a) Contraccién del musculo liso longitudinal de cobayo a Histamina

Respuesta obtenida antes y después del tratamiento con el antagonista
irreversible fenoxibenzamina 50 mM. (b) Curva de ocupacion.

Afinidad de Histamina, 20uM.

Note que la respuesta maxima se observa tras una ocupacion de apenas el 2%
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Fig. 2-5. Ay B) Curvas tedricas dosis-respuesta en las que el

efecto se representa como porcentaje de la respuesta médxima.

Kp, es la constante de disociacion del farmaco [A] en el equili-
brio (v. texto).




ACTIVIDAD INTRINSECA

CLASIFICACION DE FARMACOS SEGUN SU EFICACIA
a=1

eficacia oa
Capacidad detarmacopara modificar al receptor s e AsoustA
einiciar una respuesta celular E W aconsta
o
% v ANTAGONISTA
a=1 agonista completo *
a=0 antagonista
tog ([X/Kx)
O<ax<l1 agonista parC|aI
120 4 System maximal effect
100 + 100
80 — Full agonist W
g 604
E 40 Partial agonist
2 20
£ 0 o
2 o004 No effect §
40 | S
60 - Inverse agonist o %09
o
-80 T T T T 1 &
Log [conc.] ui
Expresion de diferentes respuestas farmacolégicas ce lulares [:101

DOSIS (mg/kg)

Figura 6-1. Curvas dosis-respuesta de las drogas A, B, y C.

Respuesta

Curvas dosisrespuesta que ilustran diferentes potencias y disiias eficacia.

+Eficacia:
+Capacidadie un
farmaco para producir un
efecto
+Altura de la curva dosis
respuesta al alcanzar el
Emax
+Potencia
+Cantidadde #rmaco
necesaria para producir
un efecto determinado
+Posicon lateral, de
izquierda a derecha, de
curva dosigespuesta
+Depende de la afinidad
del farmaco por su
receptor
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Fig. 2.7, Curvas tedricas dosis-efecto obtenidas mediante asociacion de concentraciones crecientes del agonista completo A con
concentraciones fijas de un antagonista B puro (A) o de un agonista parcial B (B). Cada curva corresponde a una concentracion di-
ferente de B.

Conceptos: Eficacia,
Actividad Intrinsecad)
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Fig. 2-8. Efecto de diversas concentraciones de un antago-
nista no competitivo B sobre la respuesta farmacoldgica pro-
vocada por un agonista A. (De Kenakin TP, 1987, con autoriza-

cion.)
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Curvas conc.-efecto para un agonista completo & sol
y con concentraciones crecientes de B, bloqueadwersible
del receptor.
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Las Figuras en su mayoria provienen del Tt

Farmacologia Humana de Jesus Flérez
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