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Introduccién

Uno de los descubrimientos mas importantes del siglo
XX fuelapenicilina, pero se debe recordar que al final del
siglo XIX hubo atisbos cientificos muy semejantes, por
ejemplo: Pasteur y Jouvert en 1877 escribieron quelavida
destruye a la vida entre las especies microscopicas, mas
que entre | as especies superiores. En 1896 Ernest Duches-
ne, estudiante francés de medicina demostro la actividad
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antibacteriana del Penicillium glaucum en su tesis (figura
1). En 1928 Alexander Fleming descubri6 el poder bacte-
ricida del penicillium notatum. En 1939 el equipo forma-
do por Florey, Chain y Waksman en la Universidad de
Oxford decidieron aplicar penicilina a un enfermo que
sufria una infeccion grave, pero se les agoté y treinta dias
después el paciente murié.

Origen. La penicilina se puede obtener de Penicillium
glaucum, del P. notatumy P. chrysogenum; en la actualidad
se obtiene del Penicillium chrysogenum, y gracias aeste hon-
go se obtienen, con diferentes técnicas, las diversas penicili-
nas semisintéticas. De las penicilinas naturales, clinicamen-
te, sblo se usan lapenicilina G sddica, G potasica, G calcica,
G procainicay G benzatinica.

Estructura quimica. La penicilina en su estructura qui-
mica tiene un anillo tiazolidinico unido a un anillo betalac-
tédmico, una cadena lateral izquierda que es la que da las
diferentes actividades antibacterianas y una cadena derecha
gue dalas solubilidades de | as penicilinas sodicas, potasicas,
procainicasy otras.

M ecanismo de accién. Lapenicilinaimpidelasintesisde
la pared de los microorganismos al inhibir la enzima trans-
peptidasa, accién que evita la formacién del peptidogluca-
no, y por lo tanto el entrecruzamiento de éste que darigidez
y fuerza a la pared de la bacteria. El peptidoglucano es un
polimero formado por dos aminoazUcares alternantes: el N-

Figura 1. acetil-glucosaminay el acido N-acetil-muramico (figura 2).
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Figura 2. Estructura quimica.
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Cuadro I. Clasificacion de las penicilinas mas usadas y algunos datos farmacocinéticos de las mismas.
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Tipos de penicilina y sus efectos antimicrobianos. La
penicilinaGy lapenicilinaV, son activas contra cepas sensi-
bles de cocos grampositivos, pero sufren hidrélisis por la
penicilinasa. La bencilpenicilina y la fenoximetilpenicilina
son farmacos de primera eleccidn en muchas infecciones por
Gram positivos. La fenoximetilpenicilina (penicilina V) se
dapor viaoral. Lapenicilina G sal procainicay labenzatina
se administran por vialM, la penicilina G sddica o potasica
puede administrarse por vialV elM. Laresistencia bacteria-
na siempre debe considerarse en el momento de prescripcion
médica.

Las penicilinas: meticilina, nafcilina, oxacilina cloxacili-
na, dicloxacilina son penicilinas semisintéticas resistentes a
la penicilinasa pero se ha demostrado que son menos poten-
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tes contra micoorganismos susceptibles ala penicilina G, no
obstante son eficaces contra Saphyl ococcus aureus produc-
tor de penicilinasa. La meticilinay la nafcilina se adminis-
tran por via intramuscular y la oxacilina cloxacilina 'y di-
cloxacilina se dan por viaoral.

Laampicilina, amoxicilinay otras, son un grupo de peni-
cilinas de accion extendida porque abarcan microorganis-
mos gramnegativos como Haemophylus influenzae, E. coli y
Proteus mirabilis. Estos medicamentos son hidrolizados por
betal actamasas de amplio espectro de bacterias gramnegati-
vas. Estas penicilinas son semisintéticas estables en medios
acidos por lo que se administran por via oral.

Lacarbenicilinay su éster indanilcarbenicilinay laticar-
cilina se han extendido para abarcar pseudomonas, entero-



bacter y algunas especies de Proteus; son simisintéticos. La
carbenicilina se aplica por viaintramuscular y laindanilcar-
benicilina por via oral (cuadro 1).

La mezlocilina y piperocilina poseen actividad Gtil con-
tra Pseudomonas, Klebsiella y algunos otros microorganis-
mOos gramnegativos, estos farmacos son semisintéticos y se
aplican por viaintramuscular.

Aplicacion terapéutica. Enladécadade 1940, lamayoria
de las bacterias eran susceptibles alapenicilina; por el abuso
de esta sustancia muchas bacterias se han hecho resistentes,
aunque en muchas cepas siguen siendo activas, por ejemplo
en Treponema pallidum, Actinomyces israellii, Leptospira,
Pasteurella multocida, Bacillus anthracis, Neisseria menin-
gitidis. Algunas cepas de Sreptococcus sp, Staphylococcus
sp, Listeria, Haemophylus sp, Proteus mirabilis, Klebsiella,
Enterobacter, Escherichia coli y otras, son susceptibles ala
penicilina.

Reacciones adversas. Alergia es €l efecto adverso mas
importante. Esta puede presentarse desde simples erupciones
cuténeas hasta shock anafilactico, nefritis intersticial, ence-
falopatia, trastornos gastrointestinales y otros.

Absorcién. El écido gastrico destruye rapidamente la ter-
cerapartedeladosisora de penicilinaadministrada. Lacon-
centracion minima ef ectiva en sangre se mantiene de 30 6 60
minutos. La penicilina V es resistente al acido gastrico, por
lo que su absorcion en el tubo digestivo es mejor. Las dosis
de estos medicamentos deben administrarse 30 minutos an-
tes de los alimentos o dos horas después.

Administracion parenteral depenicilina. Laadminis-
tracién intramuscular de penicilina G sédica o potéasica
alcanza una concentracién maxima en sangre alos 30 mi-
nutos y después descienden los valores rapidamente. La
vidamedia, que es de mediahora, seincrementa por admi-
nistracion de un gramo por via oral de probenecid simul-
tdneamente.

Laduracién de accion de la penicilina procainica es de 24
horas y de la benzatinica de 29 dias. En actinomicosis se
utilizan de 10 a 20 millones de unidades de penicilina G
sodica o potésica por via intravenosa diariamente durante
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diez o quince dias. Para la neurosifilis se utilizan estas mis-
mas dosis durante diez dias.

Distribucion. La penicilina se distribuye practicamente
en todo el organismo. Labarrerahematoencefdlicano permi-
te el paso delapenicilinaal liquido cefalorraquideo a menos
gue estén inflamadas las meninges y en este caso se pueden
presentar convulsiones; esta es la razon por la cual no se
utiliza la via intratecal.

Eliminacion. La penicilina se elimina por secrecion tu-
bular (90%) vy filtracion glomerular (10%) y por secrecion
tubular (90%) con € probenecid disminuye la secrecion tu-
bular de la penicilina.
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