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Anticoncepcion hormonal

— conceptos clinicos actuales -
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Anticonceptivos hormonales

L os anticonceptivos hormonal es son, sin duda, los
preparados farmacéuticos mas estudiados en la
historia de la medicina

En el presente articulo intentamos transmitir los
conceptos bésicos de la anticoncepcion hormo-
nal, brindando algunos de los detalles que a me-
nudo se relegan (por gjemplo, la farmacologia) y
gue consideramos importantes, dado que su ade-
cuado manejo puede aportar beneficiosen laapli-
cacion clinica diaria

Conceptos farmacologicos de
estrogenos y progestagenos

Estrégenos

El 17 beta estradiol no ha podido ser empleado en
anticoncepcion oral, pero ésteres 0 microcrista-
les de estradiol son (tiles en preparados de admi-
nistracion parenteral.

En anticoncepcién oral los estrégenos més utili-
zados son los sintéticos dada su administracion
oral en dosis diarias.

El etinilestradiol fue descrito en 1938 y eshoy en
dia considerado € gold standard de los estroge-
nos en anticoncepcion oral. Eslaformaactiva de
todos los estrégenos sintéticos empleados en an-
ticoncepcion oral.

El etinilestradiol es un estrégeno muy potente y
activo por viaoral; es 200 veces més potente que
el estradiol micronizado por via oral; 5 mcg de
EE2 por via oral equivalen a 1000 mcg de estra-
diol micronizado. Es a su vez 10 veces mas po-
tente que € estradiol.

L os estrégenos administrados por via oral deter-

minan modificaciones en el metabolismo hepéti-
co debido a las altas concentraciones que estos

presentan en € sistema porta-hepatico. Los mas
relevantes son:

¢ Induccion de lasintesisy liberacion de angio-
tensinégeno, 1o cua produce una activacion
del sistema renina-angiotensina-aldosterona.

* A nivel del metabolismo hepético inducen la
glucoronoconjugacion einhiben deformacom-
petitiva la hidroxilacion y la actividad de la
isoenzima 3A4 del citocromo P450.

¢ Induccion de sintesis de proteinas plasméti-
cas, en especia transcortina (Corteroid Bin-
ding Globulin -CBG-), que se incrementa 2.5
veces su valor pretratamiento; Steroid Hor-
mone Binding Globulin (SHBG) incrementa3-
4 veces su concentracion inicial; Tiroglobuli-
nao Tyroid Binding Globulin (TBG), tiroplas-
mina, transferrina y ceruloplasmina, que se
estabilizan hacia el tercer mes de tratamiento.

» Modifican la fibrindlisis e incrementan leve-
mente los factores delacoagulacion VI y Xl
y disminuyen |os factores (proteinas) con ac-
cion anticoagulantes C 'y Sy la antitrombina
.

- Farmacocinética y Farmacodinamia

Laabsorcién seiniciaen € estbmago, en lasvello-
sidades del intestino delgado, € 30% de la dosis
administrada se conjuga con sulfato y permanece
enlaluzintestinal como sulfato deetinilestradiol y
no se absorbe. El restante 70% se absorbe y pre-
senta un importante efecto de metabolizacion he-
paticainicia (efecto de primer paso hepético) por
lo que pasa ala circulacion sistémica (biodisponi-
bilidad) solo un 38-48% de ladosis total adminis-
trada. Parte de los metabolitos se eliminan por via
biliar como glucuronato o sulfato de etinilestradiol
y en la luz coldnica las bacterias (especiamente
Clostridium) loshidrolizan liberando € etinilestra-
diol, e cual se vuelve aabsorber conformando asi
un circuito enterohepdtico, que permite mantener
los niveles plasmaticos estables y dentro de rango
terapéutico, a pesar de las bgjas dosis administra:
dasunasolavez d dia

Progestagenos

L os nuevos gestédgenos se orientan a una mayor
selectividad del receptor, buscando la similitud
con la progesterona natural.
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