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	1. AGONISTAS DE
RECEPTORES
ADRENERGICOS
ELABORADO POR:  DOTOR HERNÁNDEZ DANIA LUPITA
GRUPO: 201
 


	2. RECEPTORES
ADRENERGICOS
β
𝛼
𝛼 2
𝛼 1  β 2
β 1 β 3
D𝑜𝑝𝑎 1
D𝑜𝑝𝑎 3
D𝑜𝑝𝑎 4
D𝑜𝑝𝑎 2
D𝑜𝑝𝑎 5
D𝑜𝑝𝑎
 


	3. 𝛼 2
𝛼 1
Receptores  𝛼
Musculo liso
dilatador pupilar
(musculo radial)
Plaquetas
Musculo liso
vascular
Musculo liso
pilomotor
Corazón
Lipocitos
Algunos
músculos lisos
vasculares
Midriasis
Piloerección
↑ de la
contracción
(Inotropismo +)
Inhibe la
lipolisis
Promueve agregación
plaquetaria.
Contracción
Vasoconstricción
 


	4. Musculo liso
uterino
Corazón
Musculo liso
respiratorio
Higado
Musculo  del
endotelio
vascular
Broncodilatación
En pequeña cantidad
relajación (contrario que
𝛼 1)
Lo mismo que
en β 1
La mayor parte de
la relajación
uterina.
Receptores β
β 2
β 1 β 3
Corazón
• ↑ de la contracción
(Inotropismo +)
• ↑ de frecuencia
(cronotropismo)
• ↑ velocidad de
conducción
(dromotropismo)
Lipocitos
Activación de
glucogenolisis y
gluconeogénesis
Inhibe la
lipolisis
 


	5. D𝑜𝑝𝑎 1 D𝑜𝑝𝑎  3 D𝑜𝑝𝑎 4
D𝑜𝑝𝑎 2 D𝑜𝑝𝑎 5
Receptores 𝐷𝑂𝑃𝐴
Musculo liso
respiratorio
Musculo
liso Terminaciones
nerviosas
dopaminergicas
 


	6. AGONISTAS
ADRENERGICOS
  


	7. Agonistas adrenérgicos
• Tienen  un nucleo llamado CATECOL
• Su molécula básica es la FENILETILAMINA
• En base a la sustitución de radical se obtienen todas las demás catecolaminas con distinto
espectro de actividad
 


	8. Agonistas adrenérgicos
• Una  sustancia que actué como estimulante del
sistema nervioso adrenérgico, no estimula
exclusivamente un determinado tipo de receptor.
• Puede tener mayor especificidad sobre alguno
de los receptores, pero su espectro de actividad
abarca a todos los receptores con mayor o
menor grado de estimulación.
 


	9. ADRENALINA
• Es un  agonista adrenérgico que tiene afinidad:
ALFA 1 ALFA 2 BETA 1 BETA 2
ISOPROTERENOL
• Es un agonista adrenérgico que tiene afinidad:
ALFA 1 ALFA 2 BETA 1 BETA 2
 


	10. Agonistas adrenérgicos
Se clasifican  en cuatro tipos .
𝛼 2
𝛼 1 β 2
β 1
Compiten con la adrenalina para ocupar el receptor y
amplificar la función de la adrenalina.
 


	11. Agonistas adrenérgicos
Según su  mecanismo de acción se clasifican en
simpaticommeticos de:
Acción
indirecta
Acción
directa
Acción mixta
𝛼 2
𝛼 1
β 2
β 1
Compuestos
similares a las
anfetaminas
Inhibidores de la
receptación de
catecolaminas
efedrina
pseudofedrina
fenilpropanilopa
 


	12. FÁRMACOS SIMPATICOMIMÉTICOS
Los fármacos  que simulan las acciones de la adrenalina o la noradrenalina.
 


	13. SIMPATICOMIMÉTICOS DE
ACCIÓN DIRECTA
Catecolaminas  endógenas
Adrenalina Dopamina
Noradrenalina
 


	14. Adrenalina
La adrenalina es  un
agonista de
receptores αy β, por
lo que se trata
de un vasoconstrictor
y estimulante
cardiaco muy potente.
Es causado por sus acciones
inotrópicas y cronotrópicas
positivas sobre el corazón
(predominantemente receptores
β1) y la vasoconstricción
inducida en muchos lechos
vasculares (receptores α).
Activa a los receptores β2
en algunos vasos
sanguíneos (p. ej., los del
músculo estriado) y causa
su dilatación.
 


	15. Noradrenalina
(levarterenol)
• Es un  agonista de receptores α1 y α2
• También activa los receptores β1con una potencia
similar a la adrenalina,
• poco efecto sobre los receptores β2.
En consecuencia,
↑ la resistencia periférica y tanto la presión arterial
diastólica como la sistólica.
 


	16. La dopamina es  el precursor inmediato en la síntesis de
noradrenalina
La dopamina endógena
• Puede tener efectos más
importantes sobre la
regulación de la excreción
de sodio y la función
renal.
Importante neurotransmisor
en el sistema nervioso
central y participa en estímulos
de recompensa importantes
para las adicciones
Su deficiencia en los ganglios
basales lleva a la enfermedad
de
Parkinson, que se trata con su
precursor, la levodopa
Los receptores
de dopamina también son
diana de los fármacos
antipsicóticos.
Dopamina
 


	17. Fenilefrina
Un agonista α1  relativamente puro. Puesto que no se
trata de un derivado del catecol.
No es desactivado por la COMT y tiene una duración de
acción más prolongada que las catecolaminas.
Es un midriático y descongestivo eficaz que se puede
usar para aumentar la presión arterial
 


	18. Metoxamina
Es similar a  la de la fenilefrina, ya que es un agonista del
receptor α1
Puede causar aumento prolongado en la presión
sanguínea a causa de la vasoconstricción; también
produce bradicardia mediada por el vago.
La metoxamina está disponible para uso
parenteral, pero sus aplicaciones
clínicas son raras y se limitan a
estados de hipotensión
 


	19. Es un profármaco  que se hidroliza enzimáticamente
hasta desglimidodrina, un agonista selectivo de
receptores α1.
La concentración máxima de desglimidodrina se
alcanza casi una hora después de administrar la
midodrina.
La principal indicación de la midodrina es en el
tratamiento de la hipotensión ortostática, por lo general
debida a una alteración de la función del sistema
nervioso autónomo.
The Food and Drug Administration consideró retirar la
aprobación de este fármaco en 2010 porque no se
habían hecho los estudios requeridos posteriores a la
aprobación que comprobaran el beneficio clínico del
fármaco
Midodrina
 


	20. Agonistas
selectivos α2
Clonidina,
metildopa,
guanfacina,
guanabenz)
Tienen una  capacidad importante para:
• ↓ la presión sanguínea mediante acciones en el
sistema nervioso central, AUNQUE una aplicación
directa a un vaso sanguíneo puede causar
vasoconstricción.
• son útiles en el tratamiento de la hipertensión
 


	21. La indicación principal  de dexmedetomidina es para la
sedación inicial de pacientes intubados y conectados al
ventilador mecánico durante su
estancia en la unidad de cuidados intensivos. También
disminuye los requerimientos de opioides para aliviar el
dolor.
La sedación es un efecto colateral reconocido de estos fármacos y los agonistas α2
nuevos (con actividad también en los receptores para imidazolina) con menos efectos
colaterales en el sistema nervioso central, están disponibles fuera de Estados Unidos
Moxonidina,
rilmenidina
para el tratamiento de la hipertensión
Dexmedetomidina
Se utiliza como relajante muscular central
Tizanidina
AGONISTAS SELECTIVOS Α2
 


	22. Xilometazolina y la
oximetazolina  Son agonistas αde acción directa
Se han utilizado como descongestivos tópicos
debido a su capacidad de promover la constricción
de la mucosa nasal.
Cuando se toma en grandes dosis, la oximetazolina
puede causar hipotensión.
La oximetazolina tiene afinidad significativa por los
receptores α2A
 


	23. Isoproterenol
(isoprenalina)
Agonista muy potente  de los receptores βy tiene poco
efecto sobre los receptores α.
El fármaco tiene acciones cronotrópicas e inotrópicas
positivas.
Puesto que el isoproterenol activa casi
exclusivamente a los receptores β, es un
potente vasodilatador.
Estas acciones llevan al incremento notorio en el gasto
cardiaco vinculado con un
• decremento en la presión arterial diastólica y media
• una disminución o un ligero aumento de la presión
sistólica
 


	24. Agonistas
selectivos β
Agentes selectivos
β1
Son  muy importantes debido a que la separación de los efectos β1y β2
aunque incompleta, es suficiente para disminuir los efectos adversos en varias
aplicaciones clínicas.
Debido a que son menos eficaces para activar a los receptores β2,
vasodilatadores, pueden aumentar el gasto cardiaco con menor taquicardia
refleja que la que ocurre con los agonistas β no selectivos, como el
isoproterenol.
 


	25. Prenalterol
Dobutamina
Su estructura química  simula a la de la dopamina, pero su
acción es mediada en gran parte por activación de los
receptores αy β.
Tiene isómeros (−) y (+), cada uno con actividad diferente
en los receptores α1y α2
El isómero (+)
• Es un potente agonista β1
produciendo una acción inotrópica
positiva
• un antagonista del receptor α1
El isómero (−)
• Es un potente agonista α1
capaz de causar vasoconstricción
significativa cuando se administra solo.
Los efectos cardiovasculares
resultantes de la dobutamina
reflejan esa compleja
farmacología.
 


	26. Agentes selectivos
β2
Han alcanzado  un lugar importante en el tratamiento del asma
Una aplicación adicional es en el logro de la relajación uterina ante un
trabajo de parto prematuro.
 


	27. SIMPATICOMIMÉTICOS DE
ACCIÓN MIXTA
  


	28. Efedrina
Se encuentra en  varias plantas y se ha utilizado en China
durante más de 2000 años;
se introdujo a la medicina occidental en 1924 como el
primer fármaco simpaticomimético activo por vía oral.
Se encuentra en el ma huang, un preparado popular de
herbolaria
Puesto que la efedrina es una fenilisopropilamina no
catecólica, tiene una elevada biodisponibilidad y una
duración de acción relativamente larga, de horas más
bien que minutos.
Su capacidad de activar los receptores βprobablemente
contribuyó a su utilización previa en el asma.
 


	29. Pseudofedrina
Es uno de  cuatro enantiómeros de efedrina, ha estado
disponible sin receta como componente de muchas
mezclas de descongestivos.
Sin embargo, el uso de seudoefedrina
como precursor en la fabricación ilícita de metanfetaminas
ha llevado a restricciones en su venta.
 


	30. Fenilpropanilopa
Fue componente común  de supresores del apetito que se
obtenían sin receta.
Se retiró del mercado porque su uso se vinculó con
apoplejías hemorrágicas en mujeres jóvenes.
Se desconoce el mecanismo de ese potencial efecto
adverso, pero el fármaco puede aumentar la presión
arterial en pacientes con alteración de los reflejos
autonómicos
 


	31. SIMPATICOMIMÉTICOS DE
ACCIÓN INDIRECTA
Pueden  actuar por uno de dos mecanismos diferentes
En primer término, ingresan a
la terminación nerviosa
simpática y desplazan al
transmisor catecolamínico
almacenado. Tales fármacos se
han llamado “desplazadores” de
anfetaminas o similares.
En segundo término, pueden
inhibir la receptación de los
transmisores emitidos por
interferencia con la acción
del transportador de
noradrenalina, NET.
 


	32. Compuestos similares a  las
anfetaminas
Inhibidores de la receptación
de catecolaminas
Anfetamina
Modafinilo
Reboxetina
Fenmetracina
Metilfenidatoe
Metanfetamina
Sibutramina
Atomoxetina
Milnaciprán cocaína
Duloxetina
Tiramina
 


	33. Compuestos similares a  las
anfetaminas
Anfetaminas
Es una mezcla racémica de la fenilisopropilamina. Importante sobre
todo por su uso y abuso como estimulante del sistema nervioso
central
Desde el punto de
vista de la farmacocinética es similar a la efedrina;
ingresa al SNC donde tiene efectos estimulantes notorios
sobre el talante y el estado de alerta, así como un efecto
depresor del apetito.
Las acciones de la anfetamina
son mediadas por la secreción de noradrenalina y,
hasta cierto
grado, de dopamina.
 


	34. (N-metilanfetamina)
es muy similar  a la anfetamina, con una razón
todavía mayor de acciones centrales:
periféricas
Metilfenidatoe
Metanfetamina
Es una variante de anfetamina cuyo principal efecto
farmacológico y potencial de abuso son similares a los de
las anfetaminas.
Puede ser eficaz en algunos niños con trastorno de
hiperactividad con déficit de atención (usos terapéuticos
de
los fármacos simpaticomiméticos).
 


	35. Modafinilo
Fenmetracina
• Es un  psicoestimulante que difiere de las anfetaminas en estructura, perfil
neuroquímico y efectos conductuales.
• No se conoce del todo su mecanismo de acción.
• Inhibe tanto el transportador de noradrenalina como el de dopamina y aumenta las
concentraciones sinápticas de ambas.
• Se utiliza sobre todo para mejorar la vigilia en la narcolepsia y algunos otros
trastornos.
• A menudo causa aumento de la presión sanguínea y frecuencia cardiaca, aunque
los incrementos casi siempre son ligero
• Es una variante de la fenilisopropil- amina con efectos similares a
la anfetamina.
• Se ha recomendado como anoréxico y también es un fármaco de
abuso muy conocido.
 


	36. Tiramina
• Es un  producto intermediario normal en el cuerpo del metabolismo de la
tirosina y puede producirse en grandes cantidades por los alimentos ricos en
proteína debido a la descarboxilación de la tirosina durante la fermentación .
• Se degrada fácilmente por la MAO en el hígado y por lo común se desactiva
cuando se toma por vía oral por un efecto de primer paso muy intenso.
• Espectro de acción de la tiramina es similar al de la noradrenalina.
• En pacientes tratados con inhibidores de MAO, en particular con la Isoforma A,
ese efecto de la tiramina puede intensificarse mucho, lo que lleva a incrementos
notorios de la presión arterial, que ocurren por mayor biodisponibilidad de
tiramina y aumento de las reservasneuronales de catecolaminas.
• Los pacientes que toman inhibidores de la MAO deben tener mucho
cuidado de evitar alimentos que contengan tiramina.
 



	38. Muchos inhibidores de  los transportadores de las catecolaminas noradrenalina, dopamina y serotonina, se
utilizan en clínica.
Aun que su especificidad no es absoluta, algunos son altamente selectivos para uno de los transportadores.
Muchos de los antidepresivos, en particular los más antiguos de tipo tricíclico, pueden inhibir la recaptación
de noradrenalina y serotonina en diferentes grados, lo que puede causar taquicardia ortostática como
efecto secundario.
Inhibidores de la receptación
de catecolaminas
 


	39. Reboxetina
Sibutramina
Atomoxetina
Duloxetina
Un inhibidor selectivo  de la recaptación de
noradrenalina. Sus actividades, por tanto, son mediadas por la potenciación de
la cifra de noradrenalina en las sinapsis noradrenérgicas. Se utiliza en el
tratamiento de los trastornos de déficit de atención
características similares a la atomoxetina
• Inhibidor de la recaptación de serotonina y noradrenalina, al principio fue aprobado
por la FDA como supresor del apetito para el tratamiento prolongado de la
obesidad.
• Se retiró del mercado estadounidense y de varios países más porque se
relacionó con un pequeño aumento de los eventos cardiovasculares, incluidos
accidentes vasculares cerebrales, en los pacientes con antecedente de enfermedad
cardiovascular, lo cual rebasaba los beneficios obtenidos por la modesta pérdida de
peso.
Es un antidepresivo de uso difundido con efecto inhibidor
Equilibrado de la recaptación de serotonina y
noradrenalina
 


	40. Milnaciprán
Antagonista de los  transportadores de serotonina y de
dopamina, están aprobados para el tratamiento del dolor
en la fibromialgia
cocaína
• Es un anestésico local con acción simpaticomimética periférica causada por la inhibición de la recaptación del
transmisor en las sinapsis noradrenérgicas (fig. 9-3).
• Entra con facilidad al sistema nervioso central y produce un efecto psicológico similar al de la anfetamina,
aunque de duración más corta y mayor intensidad.
• La principal acción de la cocaína en el sistema nervioso central es inhibir la recaptación de la dopamina en las
neuronas de los “centros de placer” en el cerebro.
 


	41. Agonistas de dopamina
Levodopa
Fenoldopam
La  levodopa, que se convierte a dopamina
en el cuerpo, y los agonistas de dopamina
con acciones centrales son de utilidad
considerable
en el tratamiento de enfermedad de
Parkinson y la hiperprolactinemia.
Es un agonista del receptor D1 que
produce vasodilatación periférica
selectiva en algunos lechos
vasculares.
La principal indicación del fenoldopam
es en el tratamiento intravenoso de
la hipertensión grave
 





	45. USOS TERAPÉUTICOS DE  LOS
FÁRMACOS
SIMPATICOMIMÉTICOS
• En relación con la participación crítica del sistema nervioso simpático
en el control de la presión arterial.
• En trastornos cardiovasculares
 


	46. APLICACIONES CARDIOVASCULARES
A. TRATAMIENTO  DE LA HIPOTENSIÓN AGUDA.
B. HIPOTENSIÓN ORTOSTÁTICA CRÓNICA
C. APLICACIONES CARDIACAS
D. INDUCCIÓN DE VASOCONSTRICCIÓN LOCAL
 


	47. TRATAMIENTO DE LA
HIPOTENSIÓN
AGUDA.
Hemorragia  intensa, disminución del
volumen sanguíneo, arritmias cardiacas,
enfermedades o accidentes
neurológicos, reacciones adversas o
sobredosis de medicamentos, como los
antihipertensivos, e infección.
Mantener la perfusión
cerebral, renal y cardiaca,
la hipotensión misma no
suele requerir tratamiento
directo intensivo
Los fármacos simpaticomiméticos
pueden utilizarse en una
urgencia de hipotensión para
conservar el riego sanguíneo
cerebral y coronario.
Tratamiento
De corta duración, en tanto se administra
una carga de líquidos intravenosos o sangre
apropiada.
Los agonistas ∝ de acción directa,
noradrenalina, fenilefrina y
metoxamina,
se han utilizado
en este contexto cuando se desea
vasoconstricción
 


	48. CHOQUE
Es un síndrome  cardiovascular complejo agudo que
produce disminución crítica de la perfusión de los tejidos
vitales y una amplia variedad de efectos sistémicos
Los tres principales mecanismos causales del choque
son
1. Hipovolemia
2. Insuficiencia cardiaca
3. Alteración de la resistencia vascular.
Aunque se han utilizado fármacos simpaticomiméticos
como tratamiento en casi todas las formas de choque, su
eficacia no es clara.
En casi todas las formas de choque hay
vasoconstricción intensa
mediada por activación refleja del sistema nervioso
simpático.
 


	49. HIPOTENSIÓN
ORTOSTÁTICA CRÓNICA
En bipedestación,  la fuerza de gravedad induce la
acumulación de
sangre en las venas, lo que causa disminución del retorno
venoso.
Tratamiento
El aumento de la resistencia periférica es una de las
estrategias para tratar la hipotensión ortostática crónica y
se pueden utilizar fármacos que activan receptores ∝
para ese propósito.
La midodrina, un agonista ∝1activo por
vía oral, o uso de la efedrina oral o la
fenilefrina.
Ésta se debe más a menudo a
• Medicamentos que pueden interferir
con la función autonómica (p. ej.,
imipramina y otros antidepresivos
tricíclicos, los bloqueadores αpara el
tratamiento de la retención urinaria y
los diuréticos)
• Diabetes y otras enfermedades que
causan neuropatías autonómicas
periférica
 


	50. APLICACIONES
CARDIACAS
Las catecolaminas, como  isoproterenol y adrenalina, se
han utilizado en el tratamiento temporal de urgencia del bloqueo completo y
el paro cardiaco.
En el paro cardiaco en parte por
redistribución del riego sanguíneo
durante la reanimación
cardiopulmonar hacia las arterias
coronarias del cerebro.
La inyección de dobutamina se utiliza como
prueba farmacológica de estrés cardiaco.
• aumenta la contractilidad miocárdica e induce
vasodilatación coronaria y sistémica.
• Seutiliza a menudo en pacientes incapaces de hacer
ejercicio en una prueba de esfuerzo.
 


	51. Los descongestionantes tópicos  de efecto prolongado incluyen
xilometazolina y oximetazolina.
son agentes simpaticomimeticos que provocan la constricción de las
arterias y por consiguiente reducen el flujo sanguíneo, disminuyendo la
congestión nasal.
La mayoría de estos descongestionantes mucosos están disponibles como
productos en mostrador.
La cocaína se utiliza todavía en ocasiones para la
cirugía nasofaríngea, porque combina un efecto
hemostático con la anestesia local. En ocasiones se
mezcla la cocaína con adrenalina para
obtener máxima hemostasia y anestesia local.
 


	52. APLICACIONES PULMONARES
La utilidad  más importante de los fármacos simpaticomiméticos es
el tratamiento del asma bronquial. Los fármacos selectivos
β2(albuterol, metaproterenol, terbutalina)
se utilizan con esta finalidad.
También en pacientes con
enfermedad
pulmonar obstructiva crónica
 


	53. ANAFILAXIA
El choque anafiláctico  y las reacciones inmediatas mediadas por IgE (tipo I) afectan a
los sistemas respiratorio y cardiovascular.
El síndrome de broncoespasmo, congestión de las mucosas, angioedema
e hipotensión grave casi siempre responde con rapidez a la administración
parenteral de adrenalina, 0.3 a 0.5 mg (0.3 a 0.5 ml de una solución de
adrenalina 1:1 000).
 


	54. APLICACIONES OFTÁLMICAS
La fenilefrina  es un agente midriático eficaz que se utiliza a menudo para facilitar la
exploración de la retina.
Descongestivo útil para la hiperemia alérgica menor y el prurito de las membranas
conjuntivales.
La apraclonida y la brimonidina son
agonistas selectivos α2 que también disminuyen
la presión intraocular y tienen aprobación de uso
para el glaucoma.
 


	55. APLICACIONES GENITOURINARIAS
Como se  señalo antes, los agentes selectivos β2 relajan el útero gestante
Se han utilizado la ritodrina, la terbutalina y fármacos similares para suprimir el trabajo de
parto prematuro. El propósito es retrasar el trabajo de parto lo suficiente para asegurar una maduración
adecuada del feto.
 


	56. APLICACIONES EN EL  SISTEMA NERVIOSO
CENTRAL
Las anfetaminas tienen un efecto de estimulación del talante (euforia)
Las anfetaminas también tienen una acción de alerta y retraso del sueño, que se
manifiesta por mejor atención a tareas repetitivas y por la aceleración y desincronización
del electroencefalograma
Modafinilo, un nuevo sustituto de anfetaminas,
tiene aprobación para utilizarse en la narcolepsia y se
asegura que presenta menos desventajas.
La aplicación final de los simpaticomiméticos activos en el sistema nervioso central es
en el trastorno de hiperactividad con déficit de atención. Algunos
pacientes con este síndrome responden bien a dosis bajas de metilfenidato y
fármacos relacionados.
 


	57. USOS TERAPÉUTICOS ADICIONALES
Clonidina
La  principal aplicación del agonista α2, clonidina, es en el
tratamiento de la hipertensión
Tiene eficacia para disminuir el deseo intensivo de narcóticos y alcohol
durante la abstinencia y para facilitar el cese del tabaquismo.
También es útil para disminuir los bochornos de la menopausia y se está
utilizando de forma experimental para aminorar la inestabilidad hemodinámica
durante la anestesia general.
Dexmedetomidina Agonista α2 utilizado para sedación bajo circunstancias de cuidados intensivos
y durante la anestesia
Disminuye los requerimientos de opioides para el control
del dolor y no deprime la ventilación.
Es un agonista α2que es útil como relajante muscular
Tizanidina
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