(=)

F5
Mmooy

JSTRONe__F~ 4229 /00 ]

FOLLETO DE INFORMACION AL PROFESIONAL .
SHPUEERR O ACETAZOLAMIDA

o A KT Mrroe| Nk AR
ITAMENTO DE CONTRGL NACIONAL t

ol
AL

Presentacion: Acetazolamida 250 mg comprimidos.
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Categoria: Antiglaucomatoso y diurético.
Indicaciones: Glaucoma de angulo abierto, glaucoma secundario. Manejo de edemas secundarios a
enfermedad cardiaca congestiva o terapias con farmacos. Epilepsias tipo ausencias (Petit Mal).
Prevencion del mal de alturas.

Usos: Glaucoma; Acetazolamida se usa principalmente como coadyuvante en terapias prolongadas en
pacientes con glaucoma de angulo abierto no controlado por mioticos, debiera usarse en conjunto con
midticos topicos o derivados de epinefrina. Puede ser usada para la administracion a corto plazo con
midticos y/o agentes osmoticos como glicerina, manitol o urea para bajar la opresion intraocular previo
a una cirugia para corregir el angulo estrecho agudo, glaucoma infantil o glaucoma secundario a
cataratas. Edema; puede ser usada en el manejo de edema secundario a enfermedad cardiaca congestiva
o terapia con farmacos. Epilepsia; es de utilidad como coadyuvante a otro anticonvulsivante en el
manejo profilactico de varias formas de epilepsia, especialmente Petit mal. Se desarrolla rapidamente
tolerancia al efecto anticonvulsivante de Acetazolamida, por lo que puede ser inefectiva en terapias
prolongadas. Acetazolamida puede ser beneficiosa en terapia intermitente en mujeres, en las cuales las
tendencias convulsivas aumentan en el periodo de menstruacion, Enfermedad por grandes alturas
aguda; Acetazolamida se usa para aumentar la tolerancia a la altura en la prevencion o mejoramiento de
los sintomas asociados a las grandes alturas, entre los que se incluyen dolor de cabeza, nausea,
somnolencia, mareos y fatiga.

Posologia: Se administra en forma oral, debiéndose ajustar la dosis a los requerimientos y respuesta de
cada paciente. Glaucoma; En el tratamiento auxiliar de glaucoma de angulo abierto en adultos, la dosis
usual es de 250 mg entre 1-4 veces al dia. En adultos con glaucoma secundario y preoperatorio de

‘glaucoma agudo de angulo estrecho se puede administrar 250 mg en forma oral ¢/4 horas. En algunos

casos de glaucoma agudo, se prefiere una dosis inicial de 500 mg seguido 125-250 mg ¢/4 horas. En
nifios con glaucoma, la dosis oral es de 8-30 mg/Kg diario dividida en 3 dosis. Edema; En edema
secundario a enfermedad cardiaca congestiva o terapia por farmacos, la dosis oral inicial usual en
adultos es de 250-375 mg diarios en la maiiana. Como diurético en niiios, la dosis oral es de 5 mg/Kg
diarios. Epilepsia; Como tratamiento auxiliar a otro anticonvulsivante en el manejo profilactico de
epilepsia, la dosis usual oral de Acetazolamida en adultos y nifios es de 8-30 mg/Kg diarios dividido en
1-4 dosis. Cuando Acetazolamida se usa concomitantemente con otro anticonvulsivante, la dosis inicial
usual es de 250 mg diarios. Enfermedades por grandes altitudes; Para la prevencion o mejoramiento
de los sintomas agudos asociados a la enfermedad por altitud en adultos (en expediciones o turistas), la
dosis oral es de 0,5-1 g diarios en dosis divididas, empezando 24-48 horas antes y continuando durante
el ascenso y por lo menos 48 horas después de haber llegado a la altitud maxima. La terapia debe
continuar, a la altitud maxima, cuanto sea necesaria para controlar los sintomas.
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Farmacologia: Acetazolamida reduce la formacion de iones hidrogeno y bicarbonato a partir de dioxido
de carbono y agua por inhibicién no competitiva y reversible de la enzima anhidrasa carbénica, con eso
se reduce la disponibilidad de estos iones para el transporte activo en las secreciones. Efecto ocular;
Acetazolamida decrece la formacion de humor acuoso, con eso baja la presion intraocular tanto en el ojo
normal como en el glaucomatoso. Efecto renal y metabolico; La inhibicidén de la anhidrasa carbénica y
la reduccién subsecuente de la concentracién de ion hidrogeno en los tibulos renales resulta en un
incremento de la excrecion de bicarbonato y en menor grado de sodio y potasio. La reabsorcion de agua
se reduce, aumenta el volumen urinario y la orina se vuglve alcalina. Efecto anticonvulsivante;. Existen
teorias de que este efecto es causado por la produccion de acidosis metabolica, sin embargo, se ha
postulado que un efecto directo sobre la anhidrasa carbonica en el cerebro puede resultar en un aumento
de la tension de dioxido de carbono, la que ha demostrado retardar la conduccidén neuronal, también
estaria involucrado un mecanismo adrenérgico.

Farmacocinética: Absorcién; Es bien absorbida desde el tracto gastrointestinal. - Después de la
administracion oral de comprimidos de 500 mg de droga, las concentraciones plasmaticas maximas de
aproximadamente 12-27 pg/mL se alcanzan dentro de 1-3 horas. Distribucion; Se distribuye por todos
los tejidos del organismo, concentrandose principalmente en eritrocitos, plasma y riiion, y en menor
grado en el higado, musculos, ojos y sistema nervioso central, no se acumula en los tejidos. Cruza la
placenta en cantidades que no son conocidas y tampoco se sabe si se distribuye a la leche. Eliminacién;
Acetazolamida se excreta en forma inalterada por el rifion, via secrecion tubular y reabsorcion pasiva.
Después de la administracion oral, entre 70-100 % de la dosis se excreta en la orina dentro de 24 horas.

Informacién para su prescripcion: Precauciones y contraindicaciones; El balance electrolitico debe
ser monitoreado en pacientes que reciben Acetazolamida. Ademas debe ser usada con precaucion en
pacientes con acidosis respiratoria o aquellos con una severa pérdida de la capacidad respiratoria,
causada por infeccion pulmonar, obstruccion, enfisema o enfermedad pulmonar avanzada. Puede causar
hiperglicemia y glicosuria en pacientes con diabetes mellitus, por lo que debe ser usada con precaucion
en estos pacientes. Esta contraindicada en pacientes con enfermedad o insuficiencia hepatica,
especialmente aquellos con cirrosis, debido al posible riesgo de desarrollar encefalopatia hepatica.
Ademas esta contraindicada en pacientes con concentraciones séricas de sodio y potasio deprimidas,
insuficiencia adrenocortical, acidosis hiperclorémica y enlermedad o disfuncion renal severa. La droga
no debe ser usada para administracion a largo plazo en pacientes con glaucoma angulo estrecho cronico,
debido a que un empeoramiento del glaucoma es enmascarado por la baja en la presion ocular. Los
pacientes que reciben Acetazolamida deben ser alertados de que su capacidad para realizar tareas que
requieran de alerta mental y/o coordinacion fisica puede disminuir. Interaccion con otros fiarmacos;
Diuréticos; puede aumentar el efecto de otros diuréticos, como las tiazidas. Litio, aumenta su excrecion.
Anfetaminas, antidepresivos triciclicos, procainamida, quinidina; disminuye la excrecion de estas drogas,
por lo cual puede aumentar y/o prolongar su efecto. Fenobarbital, aumenta su excrecion. Salicilatos;
puede aumentar la excrecion de los salicilatos. Por otra parte, la acidosis metabdlica inducida por
Acetazolamida puede potenciar la toxicidad sobre el SNC de los salicilatos al ser administrados
concomitantemente. Agentes hipoglicemiantes; En raras ocasiones, Acetazolamida puede interferir con
la hipoglicemia producida por la insulina y otros hipoglicemiantes. Glicosidos digitalicos; Acetazolamida
administrada concomitantemente con glicosidos digitalicos puede predisponer en los pacientes una
toxicidad digitalica y una posible arritmia cardiaca fatal, producto de la hipocalemia. Otras drogas como
corticoesteroides, corticotropina, anfotericina B y otros diuréticos pueden aumentar la excrecion de
potasio, y en pacientes que reciben una de estas drogas concomitantemente con Acetazolamida pueden
experimentar una severa hipocalemia. Uso durante el.embarazo-y ])0[-‘i0(10-4l§fl;@%|‘ede causar




toxicidad fetal si se administra a mujeres cmbarazadas. Ademas ha demostrado ser teratogénica en
monos, ralas, concjos y hamsters y se han reportado partos prematuros y anormalidades congénitas en
neonatos nacidos de madres que recibieron la droga. Por los potenciales efectos adversos serios en nifios
lactantes se deberia decidir entre la importancia de la terapia y discontinuar la lactancia. Reacciones
adversas; La incidencia y severidad de varias reacciones adversas por Acetazolamida son dosis
dependiente y usualmente responden a una disminucion de la dosis o suspension de la droga. Los efectos
adversos serios son infrecuentes, especialmente en tratamicntos de  corto plazo. Efectos
gastrointestinales; Se describen efectos como; nauseas, vomitos, anorexia, diarrea, pérdida de peso,
alteracion del gusto y olfato, constipacion, sequedad de la boca y distension abdominal durante la terapia
con Acetazolamida. Reacciones de hipersensibilidad; Raramente ocurren reacciones de
hipersensibilidad con Acetazolamida, como ictericia, erupciones cutaneas, rash, fiebre y prurito. Efectos
metabolicos y renales; Durante la terapia se ha reportado disuria, cristaluria, célicos renales y lesiones
renales. Calculos renales ocurren con mayor frecuencia en pacientes con hipercalciuria. Raramente
puede ocurrir en pacientes diabéticos elevacion de la glucosa sanguinea y glicosuria. La excrecion de
acido drico disminuye durante la terapia, por lo que pacientes con gola puede ser exacerbada. Si la
droga es discontinuada, los niveles vuelven a su nivel antes del tratamiento. En pacientes con cirrosis
hepatica, hipocalemia y/o concentraciones sanguineas elevadas de amonio se puede precipitar precoma o
coma hepatico. Efectos sistema nervioso central; Se han descrito somnolencia, sedacion, dolor de
cabeza, confusion, fatiga, irritabilidad, nerviosismo, vértigo, mareos y convulsiones. También se ha
reportado parestesia en las extremidades y lengua. Efectos hematolégicos; Depresion de la médula
Osea, manifestada por anemia aplastica, trombocitopenia, o plrpura trombocitopénica, leucopenia,
agranulocitosis y anemia hemolitica, ha sido reportada con el tratamiento con Acetazolamida. Otros
efectos, Se han reportado miopatia, hematuria, tinitus, poliuria, cianosis y elevacion en la concentracion
de bilirrubina sérica.

Informacién toxicolégica; No hay datos de casos de sobredosis o envenenamiento agudo en humanos.
No se conoce un antidoto especifico. El tratamiento deberia ser sintomatico y de soporte. Se puede
esperar que ocurran efectos en el SNC debido a un desbalance electrolitico, desarrollado por un estado
acidético. Deben ser monitorizados los niveles de electrolitos séricos (particularmente potasio) y pH
sanguineo. Las medidas de soporte son requeridas para restablecer el balance de electrolitos y pH. El
estado acidotico usualmente puede ser corregido con la administracion de bicarbonato. Acetazolamida
puede ser dializada. Esto puede ser importante para manejar sobredosis complicadas por la presencia de
falla renal.
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