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FARMACOCINÉTICA FARMACOCINÉTICA 

2

Farmacocinética é o estudo da concentração 
plasmática do fármaco no decurso do tempo após 

administração de uma dose.

DEFINIÇÃODEFINIÇÃO
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DROGA

Desintegração da 
forma farmacêutica 
e dissolução do PA

I Fase 
(Farmacêutica)

Absorção 
Distribuição 

Metabolismo 
Excreção

II Fase 
(Farmacocinética)

Interação 
fármaco-

receptor no 
tecido alvo

EFEITO

TERAP.

III Fase 
(Farmacodinâmica)

4

O QUE PERMITE OS ESTUDOS DE FARMACOCINÉTICA?

 Avaliar o sucesso ou insucesso de uma terapêutica
 Um meio de avaliar a extensão e velocidade de chegada do fármaco

ao seu local de ação
 Previsão e compreensão de efeitos secundários dos fármacos
 Prever condições não testadas experimentalmente, tais como

dosagens, intervalos de administração, etc.
 Prever níveis teciduais, mesmo sem amostras dos mesmos
 Comparar resultados entre diferentes indivíduos da mesma espécie ou

entre espécies diferentes.
 Descrever matematicamente o organismo
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movimentação da droga em sistemas biológicosmovimentação da droga em sistemas biológicos

FarmacocinéticaFarmacocinética

liberaçãoliberação,, absorção,absorção, distribuição,distribuição, metabolismo,metabolismo, excreçãoexcreção
((ladmerladmer))

O que é Farmacocinética?O que é Farmacocinética?

FARMACOCINÉTICAFARMACOCINÉTICA

DROGADROGA SÍTIO DE AÇÃOSÍTIO DE AÇÃO EFEITOEFEITO

CONCENTRAÇÕES E TEMPOS CONCENTRAÇÕES E TEMPOS 
ADEQUADOSADEQUADOS

6



24/02/2010

4

7

ABSORÇÃOABSORÇÃO
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ABSORÇÃOABSORÇÃO

Passagem da droga de seu 
local de administração para a 

corrente sanguínea ou 
linfática
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FATORES QUE INTERFEREM NA FATORES QUE INTERFEREM NA 
ABSORÇÃOABSORÇÃO
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Superfície de contato
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Hidrossolubilidade
Lipossolubilidade

grau de ionização
pH do meio

BH                  B- + H+
Ka

pKa = pH no qual 50% das moléculas estão na forma ionizada e 50% na forma
neutra

pH do meio e pKa do fármaco                     definen a absorção
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- H+

+ H+

+

Efeito do pH sobre a ação do Efeito do pH sobre a ação do 
anestésicoanestésico
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Gasometria arterial
valores de referência

pH 7,35 a 7,45
pO2 80 a 100mmHg
pCO2 35 a 45mmHg
HCO3 22 a 26mmol/l
BE -3 a +3

Gasometria arterial
método prático

pH
7,35-7,45

acidose             alcalose

PaCO2
35-45 mm Hg

alcalose             acidose

HCO3
-

22-26 mEq/L
acidose             alcalose
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pH  =  Acidemia ( pH sangue baixo)

pH  =  Alcalemia (pH sangue alto)

pH:  7.35 a 7.45

pH = 6.1 + log [HCO3
-] / [H2CO3]   ou

pH = 6.1 + log [HCO3
-] / 0,03 pCO2

24
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DISTRIBUIÇÃODISTRIBUIÇÃO
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DISTRIBUIÇÃODISTRIBUIÇÃO
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Parâmetros relacionados Parâmetros relacionados 
à fase de distribuiçãoà fase de distribuição

Volume de distribuiçãoVolume de distribuição

Ligação às proteínas Ligação às proteínas 
plasmáticasplasmáticas
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Volume de DistribuiçãoVolume de Distribuição (L)

Vd =
quantidade de droga no corpo

concentração plasmática da droga

Volume de DistribuiçãoVolume de Distribuição

medida do espaço  aparente do corpo capaz de conter a droga

30

Volume de DistribuiçãoVolume de Distribuição
medida do espaço  aparente do corpo capaz de conter a droga
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O que determina o volume de distribuição de uma droga?O que determina o volume de distribuição de uma droga?

características da droga – lipossolubilidade ou hidrossolubilidade, 
estado de ionização, capacidade de 
ligação aos tecidos.

características do indivíduo – tamanho corpóreo, sexo, teor de 
gordura, patologias (edema),         
proteínas plasmáticas

O que pode alterar o volume de distribuição  em uma dada pessoa?O que pode alterar o volume de distribuição  em uma dada pessoa?

- Constituição física - teor de gordura (obesidade; homem e mulheres)               
- tamanho corpóreo 

- Idadedade - crianças – maior proporção de água corpórea, menor 
quantidade de proteínas plasmáticas                                         

- idosos – menor proporção de água corpórea, menor massa 
muscular, maior proporção de gordura 

- PatologiasPatologias - problemas cardiovasculares (alteração de perfusão de 
tecidos, alteração de atividade renal),                                                                            
- problemas renais (edema) 

32

Influência do teor de gordura no volume de distribuiçãoInfluência do teor de gordura no volume de distribuição

Drogas com diferentes coeficientes de partição óleo/água

Teor de gorduraTeor de gordura

normal – água total do corpo = 70% do peso

obeso – água total do corpo = 50% do peso
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Albumina Albumina – substâncias 
ácidas; - diminuída em muitas estados 
patológicos, como sepse

11--glicoproteínaglicoproteína ácidaácida - substâncias 
básicas; - aumentada em muitos 
processo patológicos, como processo 
inflamatórios agudos. 

Ligação às proteínas plasmáticas (%)Ligação às proteínas plasmáticas (%)

geralmente leva a um aumento da geralmente leva a um aumento da 
tt1/2 1/2 

ligação às proteínas plasmáticasligação às proteínas plasmáticas
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Alterações na proporção de ligação 

interações medicamentosa              
idade – crianças, idosos
patologias – desnutrição, inflamações, septicemia

não costumam ser muito relevantes.  

Geralmente somente tem que ser levadas em consideração drogas que se ligam
muito (>90%) e com margem de segurança estreita (warfarin, diazepam, propranolol
e fenitoína).

• a quantidade deslocada se distribui e se dilui no volume total de
distribuição o que acaba não aumentando tanto assim a
concentração sanguínea

• se a concentração sanguínea aumenta, a taxa de depuração
aumenta e logo volta para um equilíbrio.

Ligação às proteínas plasmáticas (%)Ligação às proteínas plasmáticas (%)
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METABOLISMO METABOLISMO 
OU OU 

BIOTRANSFORMAÇÃOBIOTRANSFORMAÇÃO
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BIOTRANSFORMAÇÃOBIOTRANSFORMAÇÃO

• Qualquer alteração que ocorra na estrutura de uma
substância, dentro do organismo

• Principais locais de biotransformação:
– Fígado
– Plasma
– Pulmões
– Rins
– Outros locais
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OBJETIVOS DA BIOTRANSFORMAÇÃOOBJETIVOS DA BIOTRANSFORMAÇÃO

• Transformar compostos lipossolúveis, em substâncias mais
hidrossolúveis para facilitar a excreção.

• Transformar compostos ativos em compostos inativos e/ou
vice-versa
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enzimas de oxidação, redução e 
hidrólise 

enzimas de conjugação 
Metabólitos formados 
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ENZIMAS ENVOLVIDAS COM ENZIMAS ENVOLVIDAS COM 
A FASE IA FASE I
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FAMÍLIAS DE CYPFAMÍLIAS DE CYP
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ENZIMAS ENVOLVIDAS COM ENZIMAS ENVOLVIDAS COM 
A FASE IIA FASE II
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ENZIMAS ENVOLVIDAS COM ENZIMAS ENVOLVIDAS COM 
A FASE IIA FASE II
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DISTRIBUIÇÃO DAS ENZIMAS DISTRIBUIÇÃO DAS ENZIMAS 
ENVOLVIDAS COM A FASE IIENVOLVIDAS COM A FASE II
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FATORES MODIFICADORES DA FATORES MODIFICADORES DA 
BIOTRANSFORMAÇÃOBIOTRANSFORMAÇÃO

• Patológicos
• Genéticos
• Idade
• Sexo
• Ambientais

50

Problemas hepáticos

 cirrose alcoólica ou biliar,
 hepatites,
 hepatocarcinomas

Insuficiência cardíaca e choque

 Diminui irrigação do fígado o que prejudica o
metabolismo.

FATORES PATOLÓGICOSFATORES PATOLÓGICOS
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IDADE E SEXOIDADE E SEXO

Crianças e idosos: menor
capacidade enzimática

Mulheres: tem menos álcool desidrogenase
(ADH) gástrica
(níveis sanguíneos de etanol mais altos)
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A diversidade genética entre proteínas é uma regra e não uma exceção.
Essas diferenças aumentam, diminuem ou anulam a atividade de uma proteína
(enzimas, transportadores).

NAT2: primeira enzima a ser reconhecida como tendo variações genéticas
(há 50 anos)

CYP2D6: apresenta 70 SNPs (single nucleotide polymorphism) 
 caucasianos (europeus) - 10% são PM 
 asiáticos –1-2% são PM

CYP2C19- 8 alelos variantes
 caucasianos (europeus) - 3% são PM
 asiáticos – 13 - 23% são PM

CYP2C9- 2 variantes alélicas mais comuns

FATORES GENÉTICOS FATORES GENÉTICOS 
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FATORES AMBIENTAIS FATORES AMBIENTAIS 

A atividade de uma determinada proteína (enzimas,
transportadores) pode ser alterada pela exposição à substâncias exógenas
(xenobióticos).

INDUÇÃOINDUÇÃO
OU OU 

INIBIÇÃOINIBIÇÃO

54



24/02/2010

28

55

56

EXCREÇÃOEXCREÇÃO
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 São os processos que levam a droga para fora do 
organismo

EXCREÇÃOEXCREÇÃO

Vias de Excreção 

 renal
 biliar
 fecal
 pulmonar
 outras vias 
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Excreção Renal 
Filtração glomerular
Reabsorção tubular passiva
Secreção tubular ativa
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