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GL1BEBCLAM1DA

Monografía Clínica y Farmacológica

PRODUCTO: GL1BEBCLAM1DA comprimidos 2,5 mg y 5,0 mg

S1BOB1MO: GL1BUR1DE

FORMULA ESTRUCTURAL
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FARMACOLOGIA: En forma s~m~lar a otros \a~c
ticos, glibenclamida .disminuye la glicemia\ 'pacientes dia-
béticos y no diabéticos. Glibenclamida es una de las drogas
más potentes derivada de las sulfonilureas, aunque una rela-
cien exacta de dosis-efecto no existe. Una dosis diaria de
Glibenclamida de 5 mg., controla la glicemia aproximadamente
en el mismo grado que la dosis diaria de Acetohexamida
(500-750 mg), Clorpropamida o Tolazamida (250-375 mg),
Glípzida (5-10 mg) o Tolbutamida (1-1,5 g).

DESCRIPCION: Glibenclamida es
derivado de las sulfonilureas.
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Mecanismo de acción: No se conoce con exactitud el mecanis-
mo de accion de las sulfonilureas¡ se postula que disminuye
la concentración de glucosa en la sangre, principalmente por
estimulación de la secreción de insulina endógena de las cé-
lulas beta del páncreas. Otro mecanismo de la acción hipo-
glicemiante asociado con una terapia de corto término parece
ser una reducción de la producción de la glucosa hepática
basal y aumento de la acción de insulina periférica en el
posreceptor (probablemente intracelular)

Otros Efectos: Glibenclamida produce una diuresis leve por
aumento de clearance de agua. El efecto diurético ha sido
demostrado en individuos sanos, pacientes diabéticos y pa-
cientes con diabetes insípida neurohipofisiaria. La droga
aparentemente no tiene efecto diurético en pacientes con
diabetes insípida nefrógena.

Glibenclamida inhibe "in vitro" la agregación plaquetaria
inducida por epinefrina o cOlágeno y normaliza "in vitro" la
agregac1.on plaquetaria inducida por adenosina difosfato
(ADP) en individuos diabéticos tipo 11.

FARMACOCINETICA: Glibenclamida en forma de tabletas,
muy buena absorción. Los alimentos aparentemente no fi-
can la velocidad de absorción de Glibenclamida._ ~lb'O..do·Sis
por vía oral de 5 mg. aparece en el plasma e,,\.U5>a 60c.\&i'-
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nutos con una concentracion promed . Il).Jx.ima%~{o\140-J&\~~
mg/ml, que se alcanzan entre 2-, O~~1\\U\ Se oila<n.r\\~~ o
va riacion esin ter individ ua1es en' as \con ~ Il'H'a<t~~-a: anguí-
neas de Glibenclamida en pacientes\ dÓ.<fl'B~~~~~I\~
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rifiones e intestino grueso y delgado. Bajas co;ce¿traaiQn~s ~
en estómago, páncreas, bazo, grasa, epsz.~n,· pu*m'ones y :.g~-
nadas. En humanos, Gli benclamida apareeé:-\~~l~,form~""'si,g~i,f-i-
eativa en la bilis. Probablemente, ci'u:t-é'la'plac~ul.U-';
ha obse rvado una. p:-o1ongada hipo g 1ieem~a ,en,,;,Pf; ona t. .e
d res que han ree1.b 1.do 1a dro ga en e1 mo'!Ilet¡l>t1 . par to •
se sabe si el fá rm aeo se di stri buy e a 1al. ~. e •

En individuos sanos, el volumen de distribución de Gliben-
clamida durante la fase de eliminación, es de 0,155 L/Kg.
A concentraciones de 0,05-10 ug/ml "in vitro" Glibenclamida
se une en más del 99% a las proteínas séricas y el metaboli-
to de mayor concentración es el 4 - trans - hidroxigliben-
clamida, el que se une alrededor de 97% a las proteíns plas-
máticas. Glibenclamida tiene afinidad pOT las proteínas su-
perior a Clorpropamida y Tolbutamida.
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Eliminación: Glibenclamida sigue una cinética de elimina-
cion bifasica con una vida media de 1,4-1,8 horas. Las con-
centraciones de Glibenclamida pueden aumentar en los pacien-
tes con insuficiencia renal o hepática. Glibenclamida se
metaboliza completamente en el hígado en la cadena
ceclohexil principalmente a 4 - trans - hidroxiglibenclami-
da; el metabolito 4 - trans - hidroxi tiene un 0,25% de la
actividad hipoglicemiante de la Glibenclamida.

Glibenclamida y sus metabolitos se excretan por vía renal y
biliar. La mayor parte aparece en la orina entre 6 a 24 ho-
ras después de la administración oral de la droga.

INDICACIONES CLINICAS: Glibenclamida se usa para el manejo
de los pacientes con diabetes mellitus no insulina depen-
dientes (tipo 11), que no pueden ser controlados solo por la
dieta. El tipo 11 de diabetes mellitus se clasifica en
tipos obesos y no obesos; alrededor de 60 a 90% de los pa-
cientes diabéticos son obesos. \
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CONTRAINDICACIONES: Glibenclamida no e~ ....e-fectivacom~o ~t~a\a
pia unica en pacientes con d~iabetes l!lel-litus,.",9;Om\p:l-~Ca~
con acid~sis,. keto.sis o coma. \El manej,,?!\t~ed.es~~'~ó~f~l~~a:
n es re qu1ere 1nsu 11na. Paol•• te. \O. iJa'ñt~!.jfd a\\Ó ., 1le,ltlo.
""'.1'. (.',',efl \l,e\j\S

No de b·e adm inistra rse a pacien tes ~,". e icos con an teceden-

tes de hipersensibilidad a los sUlfonilureas, ... ".lalltr .. -u
00.3-t. oo•• 100••• 1 po..q.. ... pO'.llol •• 1 .t.o...-Il¡;]N"l.s •• ~... •
PRECAUCIONES - ADVERTENCIAS: e Los pacientes geriátricos pGe~
den ser susceptibles a una hipoglicemia severa por Oltben-
clamida. Los pacientes que reciben Glibenclamida d~ben ae~
monitoreados en forma rutinaria para determinar la dosis
efe ctiva mí ni ma que pro duz ca respues,ta c1íni ca satisfa cto-
ria.

Los pacientes deben ser informados/de los riesgos ~otencia-
les y ventajas de la terapia de Glibenclamida y formas al-
ternativas de tratamiento. Debe controla~se la terapia ri-
gurosamente en pacientes geriátricos, con insuficiencia re-
nal y/o hepática.

Precauciones Pediátricas: La seguridad y eficacia de Gli-
benclamida no ha sido establecida en niños. No se recomien-
da prescribir la droga en niños.

Embarazo, Fertilidad y Lactancia: No se recomienda el uso
de Glibenclamida durante el embarazo, salvo que la situacion
lo exigiera, como en el caso que la terapia con insulina
fuera deficiente. Para minimizar el riesgo de hipoglicemia

e La. dro, •• blpo,llo •• laa' •• 01'.1•••• t_ ladloa4.. •• .1 vat .. l ..
la 41a.t •• ,_ 00.1 a 1•• 4 4111t•• 16 ,_to".10 •• 8e1o la
... 41.16•• 0 p trola ••• d d llte PO" dl.t • ., r.d••oila •• 1
••• _ •• p••• l te. • O•• M 41.1 ato 41.1 rtt_ .......1... ca- -
paN •• 8001.410• 1•• dHl •• blPOlllo •• laate 0... 1•• , •• t •• tIN, •• pedrl_
.... ••••• _10 d... taI. d. pl... 00•• 1..... 016. d. ..t •• ., •• lal ...... to.·
01••
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,_ neonatal se recomienda que el fármaco sea discontinuado por
lo menos 2 semanas antes del parto.

EFECTOS ADVERSOS: Efectos G.I.: Náuseas y pirosis son las
reacciones adversas mas comunes que ocurren en alrededor del
1 a 2% de los pacientes.

Efectos Hepaticos.- En forma muy rara se puede producir en
algunos pacientes ictericia colestatica.

Efectos Dermatológicos.-
prurito, eritema, urticaria
culpapulares pueden ocurrir
tes.

Reacciones alérgicas incluyendo
y erupciones morbiliformes o ma-
alrededor de 1,5% de los pacien-

Otros Efectos Adversos: Aunque no se ha establecido una re-
lacion causal, se ha reportado parestesias, dolor y nocturia
en pacientes que reciben Glibenclamida.

INTERACCIONES: Gli benclamida puede ser desplazada d_e_ ~~_
un ion a pro teínas por antic oagu1antes, hida ntoínas, sa_,L..:i.-e-r-
latos y otros agentes antiinflamatorios no es~~.rei-cfales·':y
sulfonamidas. <.~-' ~,-.~"..l\

_____.-- ·1 ,-v""I' \ ..éuÜcal
\ \ Od u

- Fenilbutazona puede potenciar el efecto hiJ>rl?E\l~cemi~~t~S
Glibenclamida. No se conoce el meca~i<Jm>8(: 's\to ¿,etstl

sc

- Los diuréticos tiazídicos pueden exa~e~~~~~\ 1abetes me-
llitus, resultando un aumento de 1 requerimientos de
Sulfonilureas.

- Se debe evitar en lo posible el uso concomitante de Blo-
queadores Beta adrenérgicos y Glibenclamida, salvo que el
bloqueador beta fuera selectivo.

SOBREDOSIS - TRATAMIENTO: El sobredosaje agudo se manifies-
ta como hipoglicemia, la cual puede ser severa. Esto puede
inducir a una pérdida de la conciencia y convulsiones, si-
tuación que puede resultar en secuelas neurológicas. En al-
gunos pacientes la hipoglicemia puede persistir a pes'ar de
la administración I.V. de Dextrosa.

Tratamiento: Administración de Glucosa y terapia de sopor-
te. El paciente debe ser monitorizado hasta que se produzca
una recuperación completa. Si se produce coma hipoglicémi-
co, se administrara solución al 50% de Dextrosa (50 mI) por
vía I.V. seguida de una infusión continua de Dextrosa al 10%
a una velocidad suficiente para mantener la glicemia norma-
lizada.
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VIA DE ADMINISTRACION y POSOLOGIA: Vía Oral.- La droga se
administra en una dosis simple diaria por la mañana con el
desayuno o con la primera comida principal.

Algunos pacientes pueden requerir 10 mg repartidos en 2 do-

sis al día~La posología debe estar basada en la determina-
ción de glucosa en la orina y sangre y debe ser cuidadosa-
mente individualizada para obtener una respuesta óptima. La
terapia con Glibenclamida deber ser discontinuada por lo me-

nos 1 vez al año, y efectuar una determinación de la glice-
mia, para asegurarse que la droga continúa siendo efectiva.

PRESENTACION:
pack)

Comprimidos de 2,5 mg y de 5,0 mg (blister
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