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Angiotensinégeno TABLA 26-1 [l Péptidos del RAS y sus receptores identificados

RECEPTOR PEPTIDO RAS EFECTO

: ATy Angll, Anglll, AngA, | Vasoconstriccion,
2 g §1:9) Ang(1-12) hipertrofia
Fibrosis, nefropatia
%mgs" AT, Angll, Anglll, Vasodilatacion,
Catepsina G Ang(1-7), Ang(1-9), | antihipertrofia, antifibros:
AngA Natriuresis
&
Ang Il (1-8) Ang (1-7) Mas Ang(1-7) Vasodilatacion,
antihipertrofia, antifibros
é Natriuresis
Mas-
MrgD Alamandina Vasodilatacion,

Efectos antihipertensive: antihipertrofia, antifibros
Vasoconstriccion Vasodilatacion S
Fibrosis Antifibrotico ATy AngIV £ Ang(3-7) Neur(_)PI:OteCClon
Inflamacion VSMC Antiinflamatorio Conglon
Estrés oxidativo VEstrés oxidativo Vasodilatacion renal
Hipertrofia cardiaca Antiproliferacion Natriuresis

PRR Prorrenina, renina Hipertrofia, fibrosis
Apoptosis




INHIBIDORES DE LA ECA

Todos terminan en ”"PRIL”

Benazepril (Lotensin ©)
Captopril (Capoten ®)
Enalapril (Vasotec ®)
Fosinopril (Monopril ®)
Lisinopril (Prinivil, Zestril ®)
Quinopril (Accupril ®)

Ramipril (Altace ®)




INHIBIDORES DE LA ECA

Elevan los niveles de bradicinina, ademas de reducir los niveles de
Ang Il

"Inhiben a |la dipeptidasa de peptidilocinasa (ECA) plasmatica

"Inhiben la conversion de Ang | a Angll.....reduce la presion sanguinea y mejora la
natriuresis

"Inactiva la bradicinina, un potente vasodilatador que estimula la liberacion de
oxido nitrico y prostaciclina.

*"No producen cambios significativos en el gasto cardiacoy FC
*No causan actividad simpatica refleja

=Utiles en HTA, Insuficiencia renal crénica, ICC, después de IAM




INHIBIDORES DE LA ECA
INDICACIONES

*Tratamiento de la HTA con renina alta o normal
=ICC
=Utiles después del IAM

“Puede prevenir el dafio glomerular en la diabetes

o Ang Il causa dano renal y proteinuria por varios mecanismos interrelacionados
o Hipertension glomerular

o Hipoxia tisiular

o Efectos proinflamatorios y profibroéticos

o Disfuncion endotelial




INHIBIDORES DE LA ECA

Efectos Adversos

La insuficiencia renal aguda en pacientes con estenosis bilateral de la | | =™ It o 0 s
larteria renal, insuficiencia cardiaca o agotamiento de volumen i ) O [ ko
. . . ., NSAIDS Gan cause e 81w (6., Dlaterat renal nery stenoss
IHiperpotasemia debido a la supresion de la aldosterona. S e
NSAIDs Glomerulus f:‘a(:zi; Z::J{;Rr::al?flar:ﬁfree.s"uanms i
ILa tos seca en el 5-20% de los pacientes, \lez“ =
IEl angioedema 0,1-0,5% de los pacientes @G-zm% el I ":l*
:;; (mz:.n),-\l
[Otros efectos secundarios : respuesta alérgica al grupo sulfhidrilo en | | A
aptopril, una alteracion o pérdida del gusto (disgeusia), erupcidn o Ellrert ol

utanea y glucosuria, neutropenia

Advertencia : NO UTILIZAR EN EL EMBARAZO
los medicamentos que actuan sobre el sistema
renina-angiotensina pueden causar lesiones y

muerte al feto en crecimiento. Deben interrumpirse
tan pronto como se determine el embarazo




INHIBIDORES DE LA ECA

CAPTOPRIL, ENALAPRIL, RAMIPRIL, LISINOPRIL

Dry cough

Hypotension "

Skin rash




NaprOxe no
200ic0 550 mg LCh®

INRIBIDORES DE LA ECA
| e 6o

La combinacion con suplementos de potasio
o diuréticos ahorradores de K puede resultar
en hiperpotasemia.

Los AINES pueden afectar el efecto
hipotensor al bloquear la vasodilatacion
mediada por bradicinina.




ANTAGONISTAS DE LOS RECEPTORES DE
ANGIOTENSINA

AT1: losartdn y valsartan
SELECTIVOS

» Candesartan

e Antagonista de los receptores AT1
> telmisartéin, * Inhibicion mas completa de la accion de Ang |l

> olmesartén e No tiene efecto sobre el metabolismo de las
oradicinicas

e Pueden incrementar los niveles de renina
e De utilidad en HTA,nefropatias e ICC
e Renoprotectores en la DMTII

»irbesartdan,




VASODILATADORES

CUADRO 11-3 Mecanismos de accion

de los vasodilatadores

Mecanismos Ejemplos

Liberacion de 6xido nitrico por el
farmaco o el endotelio

Nitroprusiato, hidralazina,
nitratos, histamina, acetilcolina

y Disminucion del ingreso de calcio Verapamilo, diltiazem,
! nifedipina
Hiperpolarizacion de la membrana Minoxidilo, diazéxido

f del musculo liso por abertura de

los conductos del potasio

HIDRALAZINA,
MINOXIDILO:
NITRATOS: angina vasodilatadores
de pecho orales
NITROPRISUATO, |
Antagonistas de los F[Ig:\?é?[))((lg)l%r/l
canales de calcio : arenterales :
se utilizan oral y pusa dos en /
parenteral urgencias

hipertensivas

, Activacion de los receptores
| de dopamina

Fenoldopam

'Véase el capitulo 12.

Relajan el masculo liso de las arteriolas y
algunos de las vénulas, disminuyendo la
resistencia vascular sistémica



VASODILATADORES

A NO
NITROPRUSIATO DE SODIO g
NC)Feicn
1 GRUPO NITROSILO L
5 GRUPOS CIANURO Nitroprusiato
FE
Nltroprusia!o sodico
/ \ Hig.aé.g._, = , Excrecién
Cianuro — » Tiocianato —»
\ / renal
\ ‘Donante
de sulfhidrilo

Vasodilatacion




NITROPRUSIATO DE SODIO

* Vasodilatador potente de uso parenteral, uso en crisis HTA e ICC
* Dilata los vasos arteriales y venosos, disminuye la RVS y el retorno venoso
* El 6xido nitrico estimula la guanilato ciclasa y el aumento de GMP ¢

Farmacocinetica: N " HOPE -

e Se degrada con rapidez por la captacion La acumulacién de cianuro , acidosis | N”rc;pmsiofo
. . : metabdlica, arritmias, hipotension esodio ~
en Igs eritrocitos, el.(l:lanuro se degrada a excesiva y muerte Soucion
mL
tiocianato, eliminacion renal Antidotos del cianuro: tiosulfato de Invectable

e Disminuye la TA en forma rapida, sus sodio y hidroxicobalamina
efectos desaparecen 1 a 10 min después Toxicidad por tiocianato que produce v,
.. ., debilidad, desorientacién, psicosis, L Prarocn
de suspender la administracion espasmos musculares, convulsiones, — %

hipotiroidismo tardio,
metahemoglobinemia.

e Dosis 0.5ug/kg/min iv (hasta 10) solucidn
acuosa inestable en la luz, se recomienda
la monitorizacion con linea arterial




HIDRALAZINA

= Mecanismo de accidn no bien establecido

= Hiperpolarizacion de la membrana por apertura de los canales
de K

= Disminucion de la liberacion de Ca desde el reticulo
sarcoplasmico

" Produce vasodilatacion arteriolar pero no de las vénulas

"= No es de primera eleccién en la HTA....dosis frecuentes y
taquifilaxia

= Se utiliza en HTA grave

INDICACIONES
"= No es de primera eleccién en la HTA....dosis frecuentes y
taquifilaxia
= Se utiliza en HTA grave
Hipertension esencial
La combinacidon de hidralazina con nitratos es eficaz
en la insuficiencia cardiaca .

Farmacocinética

Buena absorcién oral, metabolismo del primer
paso, biodisponibilidad 25%

Degradacion por acetilacion (rapidos y lentos)
Semivida de 1.5 a 3 h, pero los efectos
vasculares persisten por mas tiempo

Dosis 40 a 200 mg/d administradas C/8 a 12 h

Efectos Adversos:

cefalea, anorexia, vomitos, angina,
taquicardia

Los acetiladores lentos tienen una incidencia
del 10-20% de un sindrome similar al

lupus reversible

Interacciones farmacolodgicas:
Los inhibidores de la MAO




Minoxidilo

= Su metabolito activo sulfato de minoxidilo produce apertura de
los canales de K, lo cual estabiliza la membrana en reposo y
hace menos posible su contraccidon

* Produce dilatacion de las arteriolas pero no de las venas

INDICACIONES

Terapia ambulatoria de formas resistentes de hipertension
como reemplazo de la hidralazina

la aplicacion de minoxidil topico en el cuero cabelludo
puede estimular el crecimiento del cabello en hombres
calvos

Farmacocinética
Buena biodisponibilidad oral, semivida de 4 horas,

dosis de 5 a 10 mg/d hasta 40 mg/d,

Efectos Adversos:
cefalea, anorexia, vomitos, angina,
taquicardia
Los acetiladores lentos tienen una incidencia
del 10-20% de un sindrome similar al
lupus reversible

Interacciones farmacologicas:
Los inhibidores de la MAO




VASODILATADORES

DIAZOXIDO

Toxicidad:

Produce dilatacién arteriolar, accién prolongada,

administracion parenteral s » : = )
Hipotension excesiva, con apoplejia e

infarto de miocardio, respuesta simpatica

Produce apertura de los canales de k y

stabilizacion del potencial de membrana en el
nivel de reposo

inhibe la secrecién de insulina pancredtica,
produce retencién renal de sal y agua.

\
Farmacocinética:
) -
Quimicamente es similar a los diuréticos tiazidicos pero sin efecto diurético (diazoxide USP) 3
I DRAL SUSPENSION
Se une ampliomente a la albmina, una parte se metaboliza y otra se
elimina sin cambios |
50
- = pert |
> Semivida de 24 horas, la accién hipotensora dura 4 a 12 horas |
Dosis: 50 a 150 mg, se puede repetir cada 5 a 10 min hasta encontrar una TA e

satisfactoria .... Disminuir la dosis en pctes hipoalbuminémicos Ins Renal




VASODILATADORES
FENOLDOPAM

Taquicardia refleja,
cefaleq, rubor, aumenta
la presion intraocular

Efectos adversos

e N
Dilatador arteriolar que se utiliza en
urgencias hipertensivas y en HTA

postoperatoria

\ /
/ N
Actta como agonista de los receptores de
dopamina D1, lo que produce dilatacién

arteriolar y natriuresis
(U 4
a N

Se degrada con rapidez por conjugacion,
semivida 10 min

4
~

AN
p

Administracién IV continua en solucion




ANTAGONISTA DE LOS CONDUCTOS DE CALCIO

Actaan en las células del
musculo liso vascular y en los
miocitos cardiacos

agonists:
ET-1, 5-HT,etc

mmm(bmmwmwmm(mmw
@ @

(o

Inhiben el flujo de CALCIO a
través de los canales L
Reduce la actividad de MLCK
Reduce la formacién de enlaces
cruzados de actina y miosina

l
SRR

1T<—’ QiLce 1®
q active inactive

}
[contraction]
[cetl migration)

Reducen la contraccion muscular




Nodo SA Nodo AV

‘; Automaticidad i | d Conduccion |
i Miocitos cardiacos
\ | Poscarga |

, | Demanda miocardica de Og

Arterias coronaras
1 Vasodilatacion '

T Abastecimiento miocérdico
. de O,

ANTAGONISTA DE
LOS CONDUCTOS DE
CALCIO

'L\;enodilatacibn minima:

Arte;iolag periféricas

(1 vasodilatacion
14 Poscarga
| + Demanda miecérdica de O,




ANTAGONISTA DE LOS CONDUCTOS DE CALCIO

“*FENILALQUILAMINAS Verapamilo

Diltiazem
60 mg

<*BENZOTIACEPINAS Diltiazem

Via oral
20 Tabletas

MEDICAMENTO ESENCIAL EN COLOMBIA

+*DIHIDROPIRIDINAS: Amlodipina, Felodipina, Isradipina,
Nicardipina, Nifedipina, Nisoldipina, Clevidipina
Dihidropiridinicos
“Mas selectivos por el musculo liso vascular con menor efecto depresor cardiaco

La activacion simpatica refleia mantiene o aumenta el gasto cardiaco




Antagonista de los conductos de calcio

Presentaciones orales
IV .....diltiazem, verapamilo, clevidipina

METABOLISMO

* Importante metabolismo de primer paso hepatico e intestinal............... biodisponibilidad 10-30%
e Rapido inicio de accion...20 min a 2 horas

* Vida media de eliminacidn cortas.....2 a 10 horas

* Amlodipina: biodisponibilidad 60%,; inicio de accion 6 horas, VME 40 horas

* Eliminacién renal

* Eliminacién hepatica.....diltiazem

TOXICIDAD

» Cefalea, mareo, aturdimiento, rubor

* Estrefiimiento (verapamilo)

* Edema periférico

* No hidropiridinas: bradicardia, blogqueo AV, IC




Antagonista de los conductos de calcio

Flushing

‘ '\“ Hypotension
l

- Dizziness

Peripheral edema

Headache




ANTIHIPERTENSIVOS )
FARMACOS MODIFICADORES DE LA FUNCION
SISTEMA NERVIOSO SIMPATICO

2. Nucleo del haz solitario

/ Fibra sensorial ?

\) 1. Barorreceptores
: en el seno carotidea
Neuronas internunciales inhibidoras

Presion sanguinea

SIMPATCOLITICOS
DE ACCION
CENTRAL

ronco CP
cerebral

3. Centro
vasomotor

Fibras motoras

Médula .\:;__{\.//—f

espinal

4. Ganglio 5. Terminacion

autonomo nerviosa simpatica 6. Receptor

adrenérgico o

ANTAGONISTAS
GANGLIONARES

FIGURA 11-2 Arco reflejo de los barorre

ANTAGONISTAS
ADRENERGICOS




ADRENOCEPTORS j

— Vasoconstriction

| Increased peripheral
resistance

Increased blood pressure

Mydriasis

— Increased closure of
internal sphincter of
the bladder

I

insulin release

(Xz
— Inhibition of s i
norepinephrine JAChycarcia
release — Increased lipolysis
= :grel:;telon of acetylcholine — Increased myocardial
contractility
— Inhibition of —

Increased release
of renin

Vasodilation

Slightly decreased
peripheral resistance

Bronchodilation

Increased muscle
and liver glycogenolysis

Increased release
of glucagon

Relaxed uterine
smooth muscle

ADRENORECEPTORES




Response mediated by the sympathetic nervous system

Activation of
B, adrenoceptors
on the heart

—

Cardiac
output

U

1. Sympathetic
activity

Activation of
o, adrenoceptors
on smooth muscle

Increased
venous return

:ﬂ

Decrease in

Activation of
blood pressure

B, adrenoceptors
on kidney

Renaiglood
flow

Penpheral
resistance

> &
-
'

Aldosterone

Sodium, water
retention

Glomerular
filtration rate

Angiotensin ||

Response mediated by the renin-angiotensin-aldosterone system

Blood
volume

Increase in
blood pressure




) ANTIHIPERTENSIVOS )
FARMACOS MODIFICADORES DE LA FUNCION
SISTEMA NERVIOSO SIMPATICO

Reducen la emision simpatica desde centros vasomotores
en el tronco cerebral

- Metildopa

ring o
vagal nerve |
Onl Inq & \ iring of s atheti
- 1. eeeeee
Activation of
= Guanabenz e
'. ‘_\‘1’.‘!‘.;‘ b ._
i —"Z ."‘-.’
{ £ \
(s ) ain
l\ X

= Guanfacina

Clonidine’s
Central Mechanism

Art ries yTPR +sv
eeeeeeeeeee

Dep site (RVLM)
of vasomo t r center



ANTIHIPERTENSIVOS )
MODIFICADORES DE LA FUNCION SISTEMA NERVIOSO SIMPATICO

Metildopa:

o Tratamiento de la hipertension durante el embarazo:

reemplazo de los inhibidores de la ECA y los ARA

Mecanismo de Accion:

o Se cree que el efecto antihipertensivo de |la
metildopa se debe a su metabolismo a la a-
metilnorepinefrina

o falsa neurotransmision (reemplazando la
norepinefrina vesicular por a-
metilnorepinefrina)

o |a activacion de los receptores a2
presinapticos en el tronco cerebral reduce el
flujo de salida simpatico,

o reduccion de la actividad de la renina
plasmatica

Farmacocinética:
" Entra al cerebro a través de un
transportador de aminoacidos aromaticos

= Produce un efecto antihipertensivo
maximo en 4-6 y persiste por 24 h

= E| efecto depende se su metabolito
(metilnoradrenalina alfa)

Efectos adversos

= Sedacion.....alteracion del estado mental,
vértigo, signos extrapiramidales

= Galactorrea por aumento de la prolactina,
Coombs positivo,

= anemia hemolitica




ANTIHIPERTENSIVOS

MODIFICADORES DE LA FUNCION SISTEMA NERVIOSO SIMPATICO
Clonidina Farmacocinética:

Mecanismo de accion:
o Agonista de los adrenorreceptor a2 que produce

° La clonidina actia con relativa rapidez . La
presion arterial disminuye entre 30 y 60 minutos

su principal efecto terapéutico estimulando los
receptores a-2 en el tronco encefalico

después de una dosis oral, y la disminucién
maxima ocurre entre 2 y 4 horas.

> Reduccién del flujo simpatico del sistema nervioso Principales interacciones farmacoldgicas:

central. o Puede potenciar los efectos depresores del SNC

o disminucion de la resistencia periférica total del alcohol, barbituricos u otros farmacos

o disminucion de la resistencia vascular renal sedantes.

> reduccién de la frecuencia cardiaca y el volumen ° Puede producir bradicardia y deprimir la funcion
sistélico del nddulo sinusal en pacientes con digital,

> Disminucion de la presién arterial bloqueadores de los canales de calcio y

betabloqueantes.

Efectos secundarios:
o Sequedad de boca, mareos, estrefiimiento.

o Abstinencia:.....crisis hipertensivas



ANTAGONISTAS GANGLIONARES

/ ) BULBO RAOUIDEO

Antagonizan los receptores autonémicos en —
neuronas postganglionares simpaticos y
\parasimpéticos

P

Simpaticolisis: hipotension ortostatica excesiva y

disfuncién sexual |
=

SISTEMA PARASIMPATICO

53 Wrs N
(.CV \\‘j ‘\_)/)

SISTEMA SIMPATICO \n;ct-m

/ TEI s CION
) PARASIMPATC A
FEEGR NGLIONAR

SIMFATICA
TEAICh e ACETILCOLINA

(7]
o [
~ & HECEPTOR

P HICOTCE

Parasimpaticolisis: estrefiimiento, retencion urinaria,
glaucoma, vision borrosa, boca seca, etc

/ . MELRONA
FARASIMPATC A

S -
FOSTGANGLIONAR POETGANGLIONAR

Ya no estan disponibles debido a su toxicidad

\




ANTAGONISTAS ADRENERGICOS NEURONALES

Evitan la secrecion fisiologica normal de noradrenalina de las neuronas simpéaticas
postganglionares...” simpatectomia farmacologica’

GUANETIDINA:

AV

Guanetidina Es transportada a través de las membranas de los nervios
simpaticos al igual que NA
Guanandrel
Betanidina i?
Sustituye a la NA en las vesiculas y se produce un

Debrisoquin agotamiento de las reservas de NA
Reserpina <7

Farmacos que compiten con la guanetidina: anfetaminas,
antidepresivos, fenotiazinas, fenoxibenzamina

A 4

Farmacocinética: semivida prolongada (5 dias), méaximo
efecto en 10 2 semanas

A 4
Toxicidad: hipotension postural, eyaculacion retrasada o
retrégrada, diarrea




ANTAGONISTAS ADRENERGICOS NEURONALES

Evitan la secrecion fisiologica normal de noradrenalina de las neuronas simpéaticas
postganglionares...” simpatectomia farmacologica”

RESERPINA:

Guanetidina Bloquea la capacidad de captar y almacenar aminas

.interfiere con un transportador, agotamiento de NA,

Guanandrel ——dgpgmmg, sstQthmQ
Betanidina

) ) En SNC, SNP, médula suprarrenal
Debrisoquin
Reserpina \}

Efectos adversos:
~J
Depende de la dosis

As dre Otros
ceptores adrenergicos % |

Hipotensién postural, sedacién, depresion mentall,
parkinsonismo




ANTAGONISTAS DE LOS RECEPTORES
ADRENERGICOS

Antagonistas de los receptores
adrenérgicos

Artagenistas de los receptores o ‘ Antagonistas de los receptores 3 \
L ) \

o oA AT e Ve S R AR T LY

No selectivos | | Selectividad | | Selectividad | Noselectivos || Selectividad por B, || No selectivos | Selectividad por B,i
por o por o, {primera (segunda (tercera (tercera i
| generacion) || generacion) generacion) ||  generacidn) |
« fanoxibenzamina e prazosina ¢ yohimbina » nadolo! » acebutolol « carteolol « betaxolol
« fentolamina « terazosina * penbutolol * atenolol » carvedilol* « celiprolcl
* doxazosina * pindolcl * bisoprolol * bucindolol « nebivolcl
* zlfuzosina * propranolol * esmolol * [abetalol*
* tamsulosina * timolol » metoprolol
* indoramina e sotalol
» urapidilo * levobunolol
* bunazosina * metipranolcl

-




Activation of Cardine
B-Adrenoceptor A Ty \ ‘ BiMasoey _> output | )
blockers
‘ Peripheral
resistance W
T Decrease in
Renin _>9 Angiotensin Il blood pressure
Activation of
B, adrenoceptors /

on kidney Aldosterone

‘ Sodium, water _) Blood _J
retention volume |

BETA BLOQUEADORES




BETA BLOQUEADORES

Eficacia en el control de la HTA, cardiopatia isquémica, ICC y algunas arritmias

MECANISMOS DE ACCION

Antagonismo de los receptores Beta 1 cardiacos......GASTO CARDIACO
Antagonismo Beta 1 en el complejo yuxtaglomerular.......Renina l
Diferencias
=Afinidad por los receptores Beta 1 o beta 2
=Actividad simpaticomimética intrinseca
"Bloqueo de los receptores alfa
=Solubilidad lipidica (penetracién en el SNC)
=Capacidad para inducir vasodilatacion

"Pardmetros farmacocinéticos




TABLA 12-3 | Propiedades farmacologicas/farmacocinéticas de agentes bloqueadores de los receptores adrenérgicos p

FARMACO

ACTIVIDAD DE
ESTABILIZACION
DE MEMBRANA

ACTIVIDAD
AGONISTA
INTRINSECA

SOLUBILIDAD DE
LIPIDOS

Bloqueadores f clasicos no selectivos: primera generacion

GRADO DE
ABSORCION (%)

DISPONIBILI-
DAD ORAL (%)

ty2 PLASMA-
TICO (HORAS)

ENLACEA
PROTEINAS

(%)

Nadolol 0 0 Baja 30 30-50 20-24 30
Penbutolol 0 + Alta ~100 ~100 -5 80-98
Pindolol + +++ Baja >95 ~100 3-4 40
Propranolol + 0 Alta <90 30 35 90
Timolol 0 0 Baja a moderada 90 75 4 <10
Bloqueadores con selectividad por 4: segunda generacion

Acebutolol + + Baja 90 20-60 34 26
Atenolol 0 0 Baja 90 50-60 67 6-16
Bisoprolol 0 0 Baja <90 80 9-12 ~30
Esmolol 0 0 Baja NA NA 0.15 55
Metoprolol L 0 Moderada ~100 40-50 37 12
Bloqueadores f no selectivos con acciones adicionales: tercera generacién

Carteolol 0 ++ Baja 85 85 6 23-30
Carvedilol ++ 0 Moderada >90 ~30 7-10 98
Labetalol + + Baja =90 ~33 34 ~50
Bloqueadores con selectividad por 4 con acciones adicionales: tercera generacion

Betaxolol 2k 0 Moderada =90 ~80 15 50
Celiprolol 0 + Baja ~74 30-70 5 4-5
Nebivolol 0 0 Baja NA NA 11-30 98

? Detectable solo en dosis mucho mayor que la requerida para el bloqueo p.



BETABLOQUEADORES

EFECTOS ADVERSOS VBP
Hypotension

Sistema Cardiovascular

Bradicardia, bradiarritmias.....precaucion ICC, angina

Funcion pulmonar V
Bloqueo de los receptores beta 2.....broncoconstriccion @ Bradycardia

SNC

Fatiga, alteraciones del sueiio, insomnio, pesadillas, depresion
Metabolismo

Hipoglicemia......precaucion diabetes
Funcion sexual y reproduccion

Disfuncion sexual en hombres; no se ha probado su seguridad en
el embarazo

dysfunction

Fatigue

Insomnia




Propranolol:

No disminuye la presion arterial si esta es normal, si la
disminuye en hipertensos
Utiles en el tratamiento de la HTA leve a moderada, no
produce hipotensiéon postural

BETABLOQUEADORES

Antagonista beta no selectivo, reduce el gasto cardiaco o
la RVP

Inhibe la estimulacion de la produccion de renina por las
catecolaminas (beta 1)

La bradicardia en reposo y la disminucién de la FC
durante el ejercicio son indicios del efecto antagdnico B




BETABLOQUEADORES
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| El metoprolol es equipotente
al propranolol para
antagonizar los receptores
betal pero es menos potente
para los beta 2
Tiene relativa
cardioselectividad
Tiene efecto del primer paso
importante con una semivida
de 4 a 6/H, también hay
preparados de liberacién
prolongada 12h.
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METOPROLOL Y ATENOLOL

Son los betabloqueadores mas
utilizados en HTA

e i6n: Oral.
Viade Administracion: Ora Cola com

20 tabletas :)

4 tenolo]

El atenolol se excreta sin
degradarse en la orina con
una semivida de 6 horas
La dosis habitual de atenolol
es de 50 a 100 mg /dia
Menos eficaz que el
metoprolol




BETABLOQUEADORES

p

NADOLOL, CARTEOLOL, BETAXOLOL Y BISOPROLOL
Nadolol y carteolol...antagonistas no selectivos de los receptores beta

Nadolol 40 mg/d, carteolol 2.5 mg/d ﬁa;“;.o.““,
El betaxolol y bisoprolol son antagonistas selectivos Beta 1 e
Betaxolol 10 mg/d, Bisoprolol 5 mg/d w2
\ Cipla s
/
PINDOLOL, ACEBUTOLOL, PENBUTOLOL
- Antagonistas parciales....Beta con alguna actividad intrinseca B
simpaticomimeética principalmente en los receptores beta2 M

\- Pindolol 10 mg/d, Acebutolol 400 mg/d, penbutolol 20 mg/d




BETABLOQUEADORES

Labetalol...Efectos antagonistas beta y alfa 3:1
“Disminuye la presidn arterial por vasodilatacion sin alteracion significativa del gasto cardiaco o FC

=Util en feocromocitoma y urgencias hipertensivas
=Dosis 200 a 2400 mg/dia...... 20 a 80 mg en urgencias
Carvedilol.. Antagonismo alfa y beta

l}le_\éibollol:. Antagonista selectivo Beta 1. Produce también vasodilatacion por una mayor secrecion de
oxiao nitrico

Se degrada ampliamente a metabolitos activos
Esmolol...Antagonista selectivo Betal...se degrada mediante hidrdlisis por |las esterasas eritrocitarias
Semivida breve (9 a 10 min).... Se administra en infusién intravenosa continua

Dosis de ca&ga.% 0.5 a 1 mg/kg.............. seguido de infusién constante 50 a 150 ug/kg/min......... se
OSi

aumenta la s cada 5 min hasta 300 ug/kg/min
Util en eoll tratamiento de HTA transoperatoria y postoperatoria y en crisis de HTA principalmente con
taquicardia




ANTAGONISTAS DE LOS RECEPTORES ALFA 1

o ,-Blockade

- -~

PRAZOSINA, TERAZOSINA, DOXAZOSINA

MECANISMOS DE ACCION: .-
- Bloqueo selectivo de los receptores alfa 1 en arteriolas ~ (Ne)— -—* a,-Blockade
P b e

y vénulas e o  o°

- Se produce una retroalimentacion negativa .de’ AV o,-Receptor N

noradrenalina hacia los receptores alfa 2 presindpticos e

- Disminucion de la TA por dilataciéon de los vasos Adrenergic Vascular s
neuron terminal smooth muscle cell

sanguineos de resistencia y capacitancia
- Retencion de sal y agua ..... Mas eficaces cuando se

administran con un diurético y un beta bloqueador
- Muy atil en pacientes con hiperplasia prostatica




ANTAGONISTAS DE LOS RECEPTORES ALFA 1

PRAZOSINA, TERAZOSINA, DOXAZOSINA

e Prazosina: buena biodisponibilidad oral, semivida de 3-4 horas, dosis \
inicial 3 mg/d

e Terazosina: poco metabolismo del primer paso, semivida de 12 horas,
dosis 5 a 20 mg/d una vez al dia

4 Mg  Oveacowea
F\:1 1 \eelel =10\ ® Doxazosina: biodisponibilidad intermedia, semivida de 22 horas, se e L A w
administra 1 vez al dia ... dosis de inicio de 1 mg/d y se aumenta hasta 4

mg/d o mas / -
\ m

e Todos estos farmacos se administran al acostarse...... hipotension
postural.... Primera dosis

Administraciéon

Terazosina
j 5mg
e Mareo, palpitaciones, cefalea, laxitud, alteraciones de pruebas il
ati imidos
Toxicidad reumaticas. 14 comprim -




