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El articulo recoge un estudio sobre la farmacocinéúca de los
barbitúricos. Compreáde la absorción, según las vías de administración;
la distribución , yi sea en sangre o en tejidos; la biotransform act6n que

sufren en el metabolismo, la eliminación y la cinética de los
barbitúricos, ya sean de acci 6n rápida, intermedia o prolo ngada.

p n la farmacocinética de barbitúricos
I-rse drstrnguen:
a) absorción (vías de absorción);
b) distribución: barbitúricos en sangre,
barbitúricos en tejidos;
c) metabolismo (biotransformación);
d) eliminación;
e) cinética.

Absorción

Vía oral. Cuando se administran por vía
oral. la absorción se inicia en el estóma-
go y se completa en el intestino delga-
do. Se absorben por difusión pasiva
cuando está en forma de ácido libre o
débil (pka7.t-7.8), siendo, como en to-
dos los fármacos, la porción no ioniza-
da la más liposoluble. La liposolubilidad
varía según el tipo de barbitúrico. A ma-
yor liposolubilidad mayor absorción.
Vía rectaL La absorción es irregular.
Vía intramuscwlar y/o subcutánea.Es rá-
pida, pero no es efectiva porque las sa-
les sódicas solubles de los barbitúricos
son irritantes.
Vía intravenosa.. Es la vía que se emplea
en situaciones de urgencia. A la media
hora se pueden alcanzar importantes ni-
veles, que a partir de las dos o tres horas
alcanzan su máximo valor para comen-
zar a descender desde ese momento. El
paso a la sangre depende del estado de
ionizaciín del barbitúrico y de su lipo-
solubilidad.
Desde la sangre se difunde a todos los
tejidos (incluido el SNC) dependiendo
de su liposolubilidad, ya que tienen que
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atravesar Ia barrera hematoen cefálica.
Por ejemplo, el tiopental (-ty liposo-
luble) se distribuye a los tejidos más irri-
gados llegando a los órganos vitales.
I-os barbitúricos atraviesan Ia barren pIa-
centaria.

Distribución

Los glóbulos rojos transportan los bar-
bitúricos y los distribuyen a todos los

tejidos. Se fijan sobre todo en centros
nerviosos (cerebro y médula espinal), y
en otros órganos (hígado, riñón), aun-
que la fijación es menor.

Biotransformación y metabolismo

El órgano principal del metabolismo es
el hígado, aunque algunos tiobarbitrlri-
cos se transforman en el riñón y el cere-
bro. El grado de biotransformación he-

Figura 1. Apertura del anillo del ácido barbitúrico. Como se puede ver se tra.ta de una
de-sintoxicaiión seguida por el N-alquil-barbitúrico, que es de escasa signif.cación para el resto de los
barbitúricos. Este proceso fue llevado a cabo por Maynet & Van Dyke en Qa9 y, posteriormente,
Rotb; demostrando que no aparece más del 0.1-0.3o/o d.e NHjy 0.4-0.5%o de urea por este mecanismo.
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pática depende del tipo de barbitúrico.
Mry intenso para los de acción rápida,
menos intenso para los de acción int"r-
media y poco aóusado para los de acción
prolongada.
El mecanismo de biotransformación es
la oxidación de las cadenas laterales R1
y R2 en posición 5. El proceso de oxi-
dación lleva a la formación de metabo-
litos polares (alcoholes, cetonas, ácidos
carboxílicos y fenoles) que t" .Íi-irr"r,
fácilmente por vía renal.

* pry.dy.e una ruprura del anillo por
hidrólisis, con inaCtivación de la droga
(como se ve en la figura 2) aunque este
proceso ocurre en poca proporción.
Por último se produc",rni cónjugación
c.on el ácido glucurónico (figura 3), dan-
do compuestos más facilmente elimina-
bles por la orina.

El proceso de oxidación
lleva a la formación de

metabolitos polares que se
eliminan pbr vía rectal

Eliminación

Es realizada por el riñón. Como carac-
terísticas en la eliminación podemos des-
tacar:

4 f": barbitúricos de acción prolonga-
da (eliminación lenta) escapan^de la bio-
transformación hepática y ror captura-
dos por el riñón para eliminarse^hasta
en un 90o/o en orina, sin transformar.
b).Ios barbitúricos de acción rápida se
eliminan en poca proporción como
taIes.
c) I-os de acción ultrarrápida se transfor-
man casi totalmente, eliminándose ape-
nas un 0.3o/o por la orina.
El mecanismó de excreción renal cons-
ta de dos fases:
- filtración glomerular,
- reabsorción tubular, que exoli ca la
lentitud de la excreción renal deios bar-
bitúricos de acción prolongada; se pro-
duce por difusión paslva.
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Figura 2. Biotransformación del mefobasbital.
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cuadro 1. Fiiación de barbitúricos en diferentes órganos y tejidos

I barb¡rúr¡co aistado (g)

Cerebro y médula
Sangre total
Bazo
Grasa
Músculo
Riñón
Hígado
Orina

0.180
0.043
o.022
0.016
0.055
0.05'1
0.038
0.023
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La alcalinízaciín de la orina disminuye
la reabsorción tubular por aumentar la
ionízaciín (los barbitúricos son ácidos
débiles) y disminuir la liposolubilidad.
Por lo tanto, la alcalinización de la ori-
na aumenta Ia eliminación renal del bar-
bidrico y se utiliza en el tratamiento de
la intoxicación aguda por barbitúricos
(administrando bicarbonato sódico).
Los barbitúricos de acción corta se reab-
sorben casi totalmente debido a su gran
liposolubilidad.

Cinética

La velocidad de desaparición de los bar-
bitúricos en sangre varía según el tipo
de barbitúrico y la duración de su ac-
ción:
- Los barbitúricos de acción prolonga-
da desaparecen a razón de un 25o/o aI día
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I:tgura 3. Biotransfonnación del pentotal sódico. Pasos intertttcdtos h¿st¿ su deJinitioa oxid,zctón.
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y tienen una vida media larga. Por ejem-
plo, el fenobarbital tiene una vida me-
dia de tras a cuatro días.
- Los barbitúricos de acción interme-
dia, corta u ultrarrápida tienen una ve-
locidad de desaparición en sangre mayor
y, por lo tanto, una vida media menor.
Por ejemplo, el tiopental que tiene una
vida media de 8 horas.

los barbitúricos de acción
corta se reabsorben casi
totalmente debido a su

gr:rn liposolubilidad
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