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                                CAP&Iacute;TULO III
PRINCIPIO ACTIVO: METRONIDAZOL
3.1. DESCRIPCI&Oacute;N
El Metronidazol es el 2-Metil-5-nitroimidazol-1-etanol
F&oacute;rmula : C6H9N3O 3
Posee la siguiente estructura qu&iacute;mica:
(III. 1)
Clasificaci&oacute;n farmacol&oacute;gica: nitroimidazol (13)
Peso Molecular : 171.16 g
3.2. PROPIEDADES ORGANOL&Eacute;PTICAS
El Metronidazol es un polvo cristalino blanco o amarillo p&aacute;lido, inodoro.
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3.3. PROPIEDADES F&Iacute;SICAS
3.2.1. SOLUBILIDAD
El Metronidazol es soluble en varios solventes a 25&ordm; C, expresada la
solubilidad de los solventes en mg/ml , tenemos en el siguiente cuadro:
SOLVENTES
SOLUBILIDAD
Agua
10.5 mg/ml
Metanol
32.5 mg/ml
Etanol
15.4 mg/ml
Cloroformo
3.8 mg/ml
Heptano
&lt;0.01 mg/ml
Tabla N&deg; 3.1: SOLUBILIDAD DEL METRONIDAZOL
3.3.2. PUNTO DE FUSI&Oacute;N
El Metronidazol funde entre 159&ordm; a 163&ordm; C .
3.3.3. ROTACI&Oacute;N &Oacute;PTICA
El Metronidazol no exhibe actividad &oacute;ptica.
3.3.4. ESPECTRO ULTRAVIOLETA
El Metronidazol tiene una absorci&oacute;n m&aacute;xima de 274 nm, usando &aacute;cido
sulf&uacute;rico 0.1 N en metanol como solvente (12).
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3.4. ACCI&Oacute;N FARMACOL&Oacute;GICA
El Metronidazol posee acci&oacute;n bactericida, amebicida y tricomonicida.
En el Metronidazol, el grupo nitro, se reduce en el interior del organismo
infectado. Este producto de reducci&oacute;n desorganiza al DNA e inhibe la s&iacute;ntesis
de &aacute;cido nucl&eacute;ico.
El Metronidazol act&uacute;a en sitios intestinales y extraintestinales. Es activo
contra la mayor&iacute;a de bacterias anaerobias y protozoarios, incluyendo
Bacteroides fragilis, B. melaninogenicus, Fusobacterium, Veillonella,
Clostridium,
Peptococcus,
Peptostreptococcus, Entoameba
histolytica,
Tricomonas vaginalis, Giardia lambia y Balantidium coli.
3.5. ABSORCI&Oacute;N, DISTRIBUCI&Oacute;N, METABOLISMO Y EXCRESI&Oacute;N
ABSORCI&Oacute;N: Casi el 80 % de una dosis oral se absorbe, y las
concentraciones m&aacute;ximas en el suero aparecen en una hora.
Dichas
concentraciones son retardadas a unas dos horas por las comidas.
DISTRIBUCI&Oacute;N: Se distribuye en la mayor parte en los tejidos y l&iacute;quidos
del cuerpo, incluyendo l&iacute;quido cefaloraqu&iacute;deo, huesos, bilis, saliva, l&iacute;quidos
pleural y peritoneal, secreciones vaginales, l&iacute;quido seminal, l&iacute;quido del o&iacute;do
medio, y abscesos hep&aacute;ticos y cerebrales.
Los valores del l&iacute;quido cefaloraqu&iacute;deo, en pacientes con inflamaci&oacute;n
men&iacute;ngea son cercanos a los s&eacute;ricos; alcanzan un 50 % de los del suero en
casos sin inflamaci&oacute;n men&iacute;ngea. El metronidazol est&aacute; unido a las prote&iacute;nas
plasm&aacute;ticas en menos del 20 %. Cruza con facilidad la placenta.
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METABOLISMO: El Metronidazol se oxida a nivel del grupo metilo a un
metabolito mayor que es el 2-hidroximetronidazol, parte de &eacute;ste se oxida
dando el derivado 2-carbox&iacute;lico, mientras que el Metronidazol sufre
parcialmente otra oxidaci&oacute;n en su cadena lateral hidroxietilo dando un
segundo derivado carbox&iacute;lico (15).
EXCRESI&Oacute;N: Del 60 al 80 % de la dosis se excretan como el compuesto de
origen o sus metabolitos. Por la orina, se excreta un 20 % del Metronidazol
sin cambios. Por las heces se excreta de un 6 a 15 %. La vida media del
Metronidazol es de 6 a 8 horas en adultos con funci&oacute;n renal normal. En
pacientes con deterioro de la funci&oacute;n hep&aacute;tica, la vida media de este f&aacute;rmaco
puede prolongarse. Adem&aacute;s puede ser secretado hacia la leche materna.
3.6. INTERACCIONES
No se recomienda el uso del Metronidazol con anticoagulantes orales debido
a que alarga el tiempo de protombina, tampoco se recomienda el uso
simult&aacute;neo con alcohol ya que inhibe la actividad de la deshidrogenasa del
alcohol, caus&aacute;ndo una reacci&oacute;n tipo disulfiram (n&aacute;usea, v&oacute;mito, cefalea,
calambres y rubor) en algunos pacientes. El uso junto con el disulfiram puede
precipitar psicosis y confusi&oacute;n y deber&aacute; evitarse.
El uso conjunto con barbit&uacute;ricos y fenito&iacute;na puede reducir la eficacia
antimicrobiana del Metronidazol por aumentar su metabolismo y pueden
necesitarse dosis m&aacute;s altas de este compuesto.
El uso con cimetidina puede reducir la depuraci&oacute;n del Metronidazol,
aumentando por lo tanto su potencial para causar reacciones adversas (13).
13
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