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1. TRANSMISION COLINERGICA
(Pasos basicos modificados por los
farmacos)

Sintesis
Almacenamiento
|_iberacion

Interaccion con el
receptor

Inactivacion de la
ACh
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Inactivacion de la ACh

Acetilcolinesterasa (AChE)

Acetato
Colma
.> « AChE
ACh _". +AChE
O

O

_\\/

(Modificado de http://www-personal.umich.edu/~mshlafer/nupharm.html)
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Pseudocolinesterasas presentes en
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Receptores colinergicos

o/

 Nicotinicos (N)

« Muscarinicos (M)

Amanita muscaria
(muscarina)
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SERED Receptores Nicotinicos

« Neuronas posganglionares.
« Mausculo esquelético
« SNC
Fibra postganghonar
SHNP Fibra preganglhionar l
' At E Organos
diana
':rfll'lE]llII ACh
SNS ax o |
ACh " Organos
“l S '[ ; diana
NA
Fibra preganghonar Fibra postganghonar
SNM . .
Nervio motox ~ MMsculo
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Receptores Muscar

. .« Organos efectores inervados por el SNP
Amanita muscaria ) ] _
(muscarina) ¢ Glandulas sudoriparas inervadas por el SNS

Ricardo Brage e abel- 6ero Farmacologia — Leccion 9

« SNC
Fibra postganglionar
SMNP Fibra preganghonar \
: ACh . Organos
b i .
! dhiana
Ganglio ACh
Fibra preganghonar Fibra postganghonar
SNS _
Glandulas
;  sudoriparas
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Efectos derivados de la estimulacion
muscarinica (Respuesta parasimpatica)
« Corazon:

de la frecuencia y de la velocidad de conduccion.
« Musculo liso:

Ojo
— Miosis
SRCSUULEEY] Disminucién de la presién intraocular
Bronquio: constriccion del musculo liso
Ap Digestivo: aumento motilidad
Vejiga urinaria: aumento motilidad musculo detrusor

e Glandulas exocrinas:
(saliva, digestivas, sudor, moco...) |
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;Qué efecto derivado de la
estimulacion muscarinica
esta provocado por la

desde
nhervios
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2. FARMACOS CON ACCION
COLINERGICA DIRECTA

« Agonistas de los receptores nicotinicos
— Vareniclina (Champix®): agonista parcial SM@

« Agonistas de los receptores muscarinicos
— Pilocarpina

en el tratamiento del (hipertension
ocular)

« Por via sistémica para las xerostomia severa.

Al i ==
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3. INHIBIDORES DE LA ACETILCOLINESTERASA
(Anticolinesterasicos)

» Forman un complejo con la acetilcolinesterasa
(AChE) y no la dejan actuar.

Reversibles

Irreversibles

) Selectivos del SNC

VNIVERSITATE B VALENCIA
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Efectos farmacoldgicos

—>

exceso de de los receptores
colinérgicos...

 Los efectos dependen de la dosis y la
farmacocinética del compuesto administrado.
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Efectos farmacoldgicos

(Indicaciones y RAM)

¢RECEPTORES?

Corazon: EM?

— Bradicardia e hipotension ¢N?
Aparato respiratorio:

— Broncoconstriccion y aumento secrecion de moco
Aparato digestivo:

— Aumento del tono, peristaltismo y secreciones.
Ojo:

— Miosis y aumento secrecion lagrimal.

— Disminucion de la presion intraocular

« Union neuromuscular:

— Prolongacion del potencial de accion e incremento de la fuerza de
contraccion muscular.

‘ A altas dosis depolarizacion mantenida y paralisis muscular. |
VNIVERSITATE IDVALENCIA
SNC OpenCourseWare

— Activacion seguida de paralisis (sélo los que atraviesan la BHE):
Agitacion, delirio; Convulsiones; Coma y depresion respiratoria
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Anticolinesterasicos reversibles

« Neostigmina y piridostigmina
(hidrosolubles)

» Reversion efectos de los blogueantes
neuromusculares

»Miastenia grave A
- Diagnostico CRAM
 Tratamiento

 Fisostigmina (liposoluble)
»Glaucoma ( ) Farmacologi
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Anticolinesterasicos irreversibles

» Insecticidas y gases de la guerra

Uso tépico: tratamiento del

A\ 74

glaucoma

A\ 74

Intoxicacion aguda
« Cardiacas, respiratorias y
digestivas.

e Unidn neuromuscular
[80pencourseware « SNC
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Antidotos

» . administracion precoz
revierte la union a la AChE

» Anticolinérgicos:
(antagoniza efectos estimulacion

muscarinica)
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Anticolinesterasicos selectivos del SNC

« Muestran mayor selectividad por la AChE
del SNC

— Rivastigmina. Donezepilo. Galantamina

>

» Fases Iniclales de la enfermedad
» Cuadros leves-moderados
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Anticolinesterasicos selectivos del SNC

RAM
-~ el ™
 Periféricas » Centrales (poco
(frecuentes) frecuentes)
< — Anorexia, nauseas, . Insomnio >
vomitos, diarrea. T
agitacion,
cefaleas.

NS Gl G5
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4. ANTAGONISTAS MUSCARINICOS

Algunos sindbnimos
— Parasimpaticoliticos

— rarmacos anticolinérgicos
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Concepto

de los
receptores muscarinicos:

—SN Parasimpatico
—SN Central
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Clasificacion

 Alcaloides naturales: liposolubles

« Compuestos sintéticos
— Hidrosolubles

— Liposolubles mlere“cas
Al
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Alcaloides naturales

"
- > L
Atropa belladon
Datura stramonium
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Efectos farmacologicos
periféricos

Indicaciones

RAM

de la frecuencia
y de la velocidad de
conduccion cardiaca.

- Bradicardia profunda y
bloqueo AV (Atropina).

- Palpitaciones

contraccion
musculo ciliar del ojo:

e I A CSLEsld]

- Aplicaciones oftalmicas
(Ciclopentolato y
Tropicamida)

- Fotofobia
- Vision borrosa

- Aumento de la presion
intraocular

- del musculo
liso bronquial

- Broncodilatador
(Ipratropio).

- Ap Digestivo y Vejiga
urinaria:
del

peristaltismo

- Situaciones de
hiperactividad
gastrointestinal y urinaria
(Butilescopolamina).

- Estrenimiento

- Retencion urinaria

- Glandulas exocrinas:

(saliva, digestivas, sudor,
moco...)

- Disminucioén secrecion
nasal

VNIVERSITATE BVALENCIA
OpenCourseWare

- Sequedad de boca

- Sequedad de piel y
mucosas
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Efectos farmacologicos SNC
Indicaciones / RAM

» Dependen del tipo farmaco y de la dosis
— Sedacion
: Efectos excitadores: agitacién, irritabilidad,

— Antiemético: nauseas y vomitos asociados a

q la cinetosis
— Antiparkinsoniano: reducen el temblor y la
Farmacologia
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Precauciones

—Ausencia de selectividad sobre los
distintos subtipos de receptores
muscarinicos.

niNos, ancianos y enfermos con
patologias asociadas (¢Cudles?)
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Importanciade fos—

en el espectro de
actividad

v’ Antihistaminicos H,

v" Antipsicoticos (algunos)

v Antidepresivos triciclicos (algunos)
v Antiarritmicos (algunos)
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5. BLOQUEANTES NEUROMUSCULARES

 Impiden la transmision colinérgica a nivel de
la unidn neuromuscular (placa motora)

Musculo
esquelético
con receptores
. b:-d Nicotinicos
Nervio motor | ==l
(somatico} > a-'m

gue libera la
ACh
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Propiedades generales

Relajacion muscular completa

del musculo esquelético al interferir
con la actividad postsinaptica de la ACh

« Uso frecuente (...):

efectos sobre el (no son
sedantes n1 analgesicos...)

e Se administran
sI no se utilizan adecuadamente..
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Indicaciones
e I | F e
|
e e S ST Jtgild

Aungue no me mueva
estoy consciente
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B.N.

BN

de los
receptores nicotinicos de
la placa motora.

%

del musculo esquelético —
no hay respuesta a la ACh.

.La paralisis va precedida
de fasciculaciones

- Comienzo: 1-3 minutos
- Duracion: 15-30 min a 1-2 h

- Comienzo: 30 — 60 seg
- Duracion: 3 — 5 min

- Los anticolinesterasicos
revierten el bloqueo.

- Los anticolinesterasicos
potencian el bloqueo.
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B.N. no despolarizantes

e Pancuronio
e \ecuronio

« Rocuronio

« 1. Musculos extrinsecos de 0jo, de lacaray
de los dedos

« 2. Musculos de las extremidades, cuello y
tronco.
« 3. Musculos intercostales y diafragma. Curso 20062010

VHNIVERSITATE BVALENCIA .
OpenCourseWare Ricardo Brage S.errano
Isabel Trapero Gimeno



=Ricardo 3rage e Isabel Trapero - Farmacologia — Leccion 9

(No memorizar

Farmaco Comienzo Duracion
Pancuronio |Intermedia (2-3 min) | Prolongada (1-2 h)
Vecuronio |Intermedia Intermedia (30-40 min)
Rocuronio |Rapido (1 min) Corta (15-30 min)

» Diferencias en las
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B.N. no despolarizantes
RAM

» Paro respiratorio completo y abolicion de
todos los reflejos protectores de la via aérea.

» Otros (no las producen todos por igual)

— Hipotension arterial por blogueo de la transmision
ganglionar

— Taquicardia por bloqueo M ﬁﬂﬂm@@wﬂm@
)

— Liberacion de histamina (hipotension,
broncoespasmo...) (
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B.N. despolarizantes

 Intubacion endotragueal
(suxametonio) « Terapia el_ectroconvulswa
 Intervenciones cortas

- (se puede prevenir con atropina)

- (precaucion en
grandes quemados o traumatizados)

» Aumento de la presion intraocular

> por...
Defecto genético en la colinesterasa plasmatica

o Anticolinesterasicos

« RN
VMIVERSITATE DVALENCIA,
o IH OpenCourseWare
» (Reaccion de idiosincrasia)  Famacologia
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