FARMACOLOGIA

ANTAGONISTAS MUSCARINICOS

Prof., Sandro Bustamante

CARACTERISTICAS
FARMACODINAMICAS

*Antagonistas competitivos receptores muscarinicos
*Son desplazables por aumento de [ACh]

*Dosis altas (toxicas) antagonizan recceptores nicotinicos




FARMACOS
ANTIMUSCARINICOS

ATROPINA

50% d-hiosciamina

+

Datura stramorium 50% [-hiosciamina

FARMA COS ANTIMUSCARINICOS

Hyoscyanmus niger

ESCOPOLAMINA

[-hioscina




FARMACOS ANTIMUSCARINICOS
CH2 OH

CH2 OH

O<EF>—O _— @ ESCOPOLAMINA

*Nitrégeno terciario

*Ligeramente liposolubles

*Se diferencian en el grupo epéxico

Farmaco Tipo: ATROPINA

FARMACOCINETICA

*Buena absorcion vo (1 hr)

*Cruza BHE y placentaria

*Excrecion renal

*Degradacion hepatica (esterasas inespecificas)

*Excrecion a la leche materna (<%)




ACCIONES FARMACOLOGICAS
Farmaco tipo: ATROPINA

SISTEMA OCULAR

*Midriasis (relaja musculo circular)

*Cicloplejia (relaja musculo ciliar)

*Aumento de la presion intraocular (bloqueo del
conducto de Schlemm)

Contraindicado en glaucoma

ACCIONES FARMACOLOGICAS
Farmaco tipo: ATROPINA

SISTEMA NERVIOSO CENTRAL

*Anticinetésico (mejor escopolamina)

*Antiemético
Sobredosis A mayor dosis
*Excitacién *Depresion central
*Nerviosismo «Coma
*Irritabilidad *Parilisis bulbar
*Desorientacion

*Alucinaciones




ACCIONES FARMACOLOGICAS
Farmaco tipo: ATROPINA

SISTEMA CARDIOVASCULAR
Por bloqueo de la accién vagal:

*Taquicardia (crondtropo positivo)

*Vasodilatacién cutdnea (calor y rubor)

*Accién compleja en musculo liso vascular (endotelio)

A bajas dosis, bradicardia de origen ganglionar

ACCIONES FARMACOLOGICAS
Farmaco tipo: ATROPINA

GLANDULAS (no digestivas)

V& D
*Disminuye secrecion salival acuosa

%% gf%%% *Disminucion de la sudoracién




ACCIONES FARMACOLOGICAS
Farmaco tipo: ATROPINA

SISTEMA RESPIRATORIO

*Broncodilatacién
*Disminucién movimientos ciliares epitelio bronquial

eDisminucion secreciones:

- nasales
- faringeas
- bronquiales

Util en anestesia general
y catarro

ACCIONES FARMACOLOGICAS
Farmaco tipo: ATROPINA

SISTEMA UROGENITAL

*Disminuye tono de la vejiga

*Disminuye motilidad de uréteres

Util en coélicos renales

o *Hipertrofia prostatica
Contraindicado su uso en

*Retencion urinaria




ACCIONES FARMACOLOGICAS
Farmaco tipo: ATROPINA

SISTEMA DIGESTIVO

*Disminuye tono musculo liso estdmago e intestino
*Disminuye amplitud y frecuencia peristaltismo

*Disminuye tono musculo liso de vesicula y colédoco

*Disminuye secrecion acida géstrica

Util en célicos intestinales y biliares

ATROPINA

. Util en el tratamiento de la tlcera gastrica?

< [atropina
[ P ] INHIBICIONES DOSIS-DEPENDIENTES

—

Secreciones salivales.
Secreciones bronquiales, sudor.
Muisculo liso vascular.

Efectos cardiacos (taquicardia).
Midriasis.

Visién borrosa.

Disminucién de la miccidn.

Disminucién movimientos gastrointestinales.

D A e

. Secrecion géstrica.
> [atropina]




ANTIMUSCARINICOS DE SINTESIS Y
SEMISINTETICOS

Accion especifica sobre subtipos de receptores

INHIBICION SECRECIONES GASTRICAS - ULCERA

PIRENZEPINA <Antagonista M, (ganglio parasimpatico)

o e dreom,
% s

[ *Inhibicion secreciones acidas
@Q@
Sobredosificacion <M, taquicardia

(accion inespecifica) o glandulas y misculo liso

ANTIMUSCARINICOS DE SINTESIS Y
SEMISINTETICOS

Accion especifica sobre subtipos de receptores

INHIBICION SECRECIONES GASTRICAS - ULCERA

TELENZEPINA  Antagonista M, con afinidad y eficacia
g @ij:;”“‘ 4 a 5 veces mayor que pirenzepina




ANTIMUSCARINICOS DE SINTESIS Y
SEMISINTETICOS

Accion especifica sobre subtipos de receptores

INHIBICION SECRECIONES GASTRICAS - ULCERA

“DIFEMANILO Coadyuvante
“PARAPENZOLATO (-N*H,) | Ulcera peptica
“TRIMEBUTINA

*Ulcera, nauseas, vomitos

*Restablecimiento transito intestinal

ANTIMUSCARINICOS DE SINTESIS Y
SEMISINTETICOS

Accion especifica sobre subtipos de receptores y tejidos

ACCION ANTIESPASMODICA

Grupo I - derivados de *NH,

*ANISOTROPINA
*METANTELINA
*OXIFENONIO
*ESCOPOLAMINA (butilbromuro)




ANTIMUSCARINICOS DE SINTESIS Y
SEMISINTETICOS

Accion especifica sobre subtipos de receptores y tejidos

ACCION ANTIESPASMODICA Farmacocinética:
*Absorcién oral irregular

*No cruzan BHE
Usos clinicos:
*Colon irritable

*Hipermotilidad intestinal

ANTIMUSCARINICOS DE SINTESIS Y
SEMISINTETICOS

Accion especifica sobre subtipos de receptores y tejidos

, . Farmacocinética:
ACCION ANTIESPASMODICA

*Baja potencia

*Relajan musculo liso

Grupo II - derivados de NH;

*Administracion oral

*ADIFENINA Usos clinicos
*DICICLOMINA *Célicos y espasmos
*TERODILINA eAccion vesical

«OXIBUTINA eIncontinencia urinaria




ANTIMUSCARINICOS DE SINTESIS Y
SEMISINTETICOS

Accion especifica sobre subtipos de receptores y tejidos

VIAS AEREAS S,

PN

e
sIPRATROPIO (derivado de atropina) Y

Ipratropiur:

*OXITROPIO (derivado de escopolamina)

*Tienen *NH,

*Accion broncodilatadora

*Disminuyen secreciones bronquiales

ANTIMUSCARINICOS DE SINTESIS Y
SEMISINTETICOS

Accion especifica sobre subtipos de receptores y tejidos

USO OFTALMICO

FARMACOQO voss 10w 1% [ MIDRIASIS | CICLOPLEJIA

ATROPINA (sulfato) 7-10d 6-12d
ESCOPOLAMINA 3-7d 6-10d
HOMATROPINA 1-2d 5-7d
CICLOPENTOLATO 1d 1d

TROPICAMIDA 6h 6h




ANTIMUSCARINICOS DE SINTESIS Y
SEMISINTETICOS

Accion especifica sobre subtipos de receptores y tejidos

COADYUVANTES ENFERMEDAD DE PARKINSON

*Cruzan BHE *BENZHEXOL
*Derivados de NH; *BIPERIDENO (en Chile)
Inhiben sialorrea *BORNAPRINA
*PROCICLIDINA

*TRIHEXIFENIDILO

USOS CLINICOS DE ANTIMUSCARINICOS
Cuadro Resumen

*Antiespasmédicos (cdlicos biliar, renal) *Patologfas cardiovasculares

+Ulcera gastroduodenal *Enfermedades respiratorias (EPOC)
*Premedicacion anestésica *Enfermedad de Parkinson
eIntervenciones odontolégicas *Sobredosis colinérgica

*Cinetosis eIntoxicacion organofosforados

*Exdmenes oftalmolégicos eIntox. exdmen miastenia gravis




INTOXICACION ATROPINICA

10 mg de atropina en nifios es mortal.
Se produce por accion farmacos anticolinérgicos y por:
*Antihistaminicos H,

*Antidepresivos triciclicos

*Antisicoticos

*Periférico
Sindrome Anticolinérgico
*Central

INTOXICACION ATROPINICA
SINDROME ANTICOLINERGICO PERIFERICO

*Serostomia
1¢r Grado *Depresion secreciones bronquiales y sudoriparas

*Hipotension

*Midriasis
22 Grado «Cicloplejia (visién borrosa)

*Anomalias conduccion cardiaca

*Retencion urinaria

3er Grado

Jleo adinamico




INTOXICACION ATROPINICA
SINDROME ANTICOLINERGICO CENTRAL

Cambios de humor
1¢r Grado «Ataxia

*Alteraciones de la marcha

*Distracciones frecuentes
2° Grado *Déficit atencional

*Alteraciones de la memoria

*Desorientacion
3er Grado «Fabulaciones

*Alucinaciones

INTOXICACION ATROPINICA
TRATAMIENTO AGUDO

e[avados gastricos

*Anticolinesterasico: fisostigmina iv </12 h

*Diazepam, en caso de convulsiones




