UNION INTERNACIONAL DE FARMACOLOGÍA

Recomendación para la nomenclatura de lo nuevos subtipos de receptores Los receptores de los mamíferos es la base de la clasificación de la IUPHAR, es muy difícil clasificar los receptores de los invertebrados. 

Los receptores son clasificados de acuerdo a sus propiedades y la relación, de las sustancias con las que actúan.

Los antagonistas se abrevian seguidos de un número.

Especies homologas son separadas por los nombres de las especies en que se encuentran o identifican.

EJEMPLO:





m5HT2A
ó
h5HT2A




RATÓN

HUMANO

Lista de abreviaciones de cada especie de donde procede el receptor;



Abreviación


especie




b



bovino




ca



canino




e



equino




f



felino




qp



puerco de guinea




h



humano




mk



chango




m



ratón




p



puerco




rb



conejo




r



rata

POTENCIA:
 Es una expresión de la actividad del fármaco, dicho en otro término es la concentración que se necesita para producir un efecto.

EC50  ó  A50:  Es la concentración molar de un agonista que produce el 50% de su máximo efecto posible.

ED50; Es la dosis que al 50% porciento produce su máxima respuesta.

PS50 ó P[A] 50: Es el logaritmo negativo, con base diez de la EC50 del agonista.

EMR; Es la referencia de la sustancia que produce un cambio biológico, o un efecto (Puede ser activarlo o inhibirlo).

EDR; Son concentraciones que se comparan en un trabajo en vivo.

Concentración  o Radio: El radio es la concentración del agonista el cual produce una respuesta especifica.

IC50; La concentración molar del agonista que reduce a una respuesta específica, al 50%. La concentración de un agente agonista o antagonista, se reduce al 50%.

pA50; Es el logaritmo con base diez de la concentración molar, del antagonista, que hace necesaria, la doble concentración del agonista.

EXPRESIÓN DE LA CONCENTRACION Y LA DOSIS

1. Concentración; es recomendada expresarse en una base molar y utilizar unidades, del sistema internacional de unidades.

2. Dosis.; Va a depender de las circunstancias por ejemplo, terapias clínicas, y los experimentos en virus.

TERMINOS GENERALES USADOS EN LA ACCION DE UN FARMACO.

AGONISTAS: Es el que se va unir al receptor y va a ser activado, para dar una mayor respuesta biológica. Muchos agonistas como por ejemplo glutamato, son más efectivos con la presencia de otros ligandos, ejemplo glicina, y se dice que son agonistas primarios.

ANTAGONISTAS: Cuando una sustancia produce un efecto contrario al deseado, es cuando se une al receptor y no produce el efecto deseado y es cuando, hay una competición por el sitio del receptor. Interfiere en la activación del receptor.

MODULADOR: el un ligando que incrementa o decrece la acción de un agonista, en el sitio de unión con el receptor.

RECEPTOR: Macromoléculas celulares que son de diferente característica en cada célula. Que en combinación con una hormona o neurotransmisor inicia un cambio en la función celular.

Relación dosis-efecto se relaciona con la fórmula;
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AGONISTA ACTIVO:  Cuando el tejido tiene sus receptores ocupados (puede verse), que el mayor agonista puede ser capaz de tener, una respuesta máxima, aunque un diferente receptor, este ocupado. El mejor agonista en un tejido puede, ser un agonista parcial en otro lado.

AGONISTA INVERSO:
Es un ligando que reduce la fracción del receptor, esto puede ocurrir si los receptores se encuentran en su forma activa igualando el avance de un agonista, convencional.
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Si el ligando L se combina preferentemente con un receptor inactivo, este puede reducir la fracción a un estado activo.



LR


L+R


R’


    (inactivo) 
      (inactivo)
     (activo).

AGONISTA PARCIAL:
Este agonista cuando se encuentra en tejido, tiene una baja condición de especificidad y no puede tener un efecto largo.

RECEPTOR DE RESERVA:
En algún tejido, los agonistas de una alta eficacia, pueden producir un efecto máximo, esto ocurre cuando, una gran fracción de los receptores están ocupados.

ANTAGONISTA COMPETITIVO:
En el antagonismo competitivo, la obligación del agonista, y antagonista es mutuamente exclusiva esto puede ser porque el agonista y el antagonista compiten por un sitio o en combinación con sitio adyacente, si la forma agonista o antagonista están en combinación temporal con su receptor, este proceso, va a depender de la concentración de los mismos es por tanto que un antagonista, competitivo si se aumenta su concentración, y va a reducir la actividad, del agonista.

ANTAGONISTA NO COMPETITIVO:   El antagonista y el agonista pueden ser limitados, simultáneamente, el antagonista tiende a redicir o prevenir la acción del agonista.

ECUACION DE GADDUM:



[A]


PAR=



   KA ( 1+B/KB ) +  [A]


La relación de Gaddum (1937-1943), fue analizada en la ecuación de Hill-Langmuir, la cual dice que cuando, Z ligandos,  A y B, están en equilibrio en un sitio, común.


PAR es la proporción de un sitio específico ocupado por A.

ECUACION DE SCHILD:
La relación de Schild (1949), la cual es una expectativa, de la concentración del radio, r, y la concentración de un antagonista competitivo reversible, (B). Ka es la constante de equilibrio de disociación por la combinación de B con el receptor.
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TERMINOS Y PROCEDIMIENTOS USADOS 

EN EL ANALISIS DE ACCION DE DROGAS:

LA CUANTIFICACION DE LA INTERACCION LIGANDO RECEPTOR.

TERMINO
SUGERENCIA USADA
NOTAS

Concentración de receptor.
® = Por concentración nominal de ligando receptor libre, ® r ó ® ++ por receptores, totales.


Número de receptores, N
El Núm. Total de receptores, expresados en términos de unidad de área de membrana, o por célula, o por unidad de masa de proteína.
Proporcional a la cantidad; Bmax, (la máxima, deligación especifica, de ligando, pocas, veces expuesta en unidades de mol). Medida en estudios obligados de rarioligando, a la ausencia de complicaciones.

Proporción de receptores en sitios específicos
(PR) por proporción de receptor obligado en sitio libre de ligando. PLR la proporción de receptor en sitio obligado ocupado por ligando. La discusión hecha entre estado activo, e inactivo del receptor la PLR, referida a la forma.

PLR la proporción de receptor en cualquier sitio, ocupado y el del sitio activo.



Indice constante de fijación, al ligando.
K1 por la asociación de coeficiente constante, y K-1 por la disociación de coeficiente constante, en la reacción. L+R      LR (representa el ligando, y al sitio ocupado por este).


TERMINO


SUGERENCIA USADA
NOTA


Disolación constante equilibrada por interacción ligando-receptor
Numeración igual de K-ljk, y en la dimensión, M por el proyecto;

L+R                     LR
Por claridad suscrita, cabe ser sumado, identificación en particular ligando, y equilibrio de baja, consideración, proyectos más complicados, llevan a cabo, la isomerización. La orden de la constante, de equilibrio disociada, es sugerida por la consistencia junto, con la constante de velocidad de disociación y asociación constante de velocidad.


Ecuación Hill - Langmuir
                  (L)

PLR= 

               KL+(L)

PLR es la fracción obligada a ocupar los sitios L ligados en el equilibrio. Es asumida la interacción entre L y los sitios acatados en principio por la acción de masas y poder ser descrito, por la simple química.

                  KL

      L+R                 LR

En cual KL es la disociación de constante, de equilibrio.


Descripción de Langmuir, absorción isotérmica, en fisicoquímica.

Desensibilización de debilitación
Superponerse en un período el cual nos refiere la declinación continua del agonista, a la repetición de dosis aplicada. Formas usadas sugeridas.




TERMINO


SUGERENCIA USADA
NOTA


Taquifilaxis; la declinación en la respuesta en la aplicación repetida de dosis del agonista.

Debilitación; la disminución de una respuesta, en la presencia continua del agonista.


Eficacia
El concepto y número introducidos por Stephenson, (1956) son expresados si los diferentes agonistas, producidos por su variación de respuestas, ocuparon posteriormente la proporción a los receptores.


