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GASTROZOLE® Eq

Pasta oral

COMPOSICION:
Cada Jeringa de GASTROZOLE® Eq, contiene:

Omeprazole 24 ¢
Excipientes c.s.p 6.429
DESCRIPCION:

GASTROZOLE® Eq es Omeprazol en pasta como inhibidor de la bomba de
protones o de los acidos gastricos, que en medio acido es activado a Sulfenamida
que se une de forma irreversible a los iones H* y K* de las células parietales
gastricas y a la enzima ATP asa que bombean los iones hidrogeno dentro del
lumen del estbmago en intercambio por los iones de potasio, bloqueando la
secrecion de HCI.

Inhibe la secrecién acida tanto en condiciones basales o estimuladas.

INFORMACION QUIMICA:
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Formula estructural del omeprazol.
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El Omeprazol es un derivado bencilmidazolico sustituido, con alta potencia y
selectividad en su accion inhibitoria de la secrecion acida gastrica tanto basal
como estimulada en animales y en el hombre; cuyo mecanismo Unico de actuacion
para reducir la secrecién acida es la inhibicion de la enzima hidrogeno/potasio
adenosina trifosfatasa o (H+/K+)ATPasa gastrica (enzima inhibitoria de la bomba
de protones de las células parietales u oxinticas, gastricas); su selectividad de
accion se basa en que solo actia sobre la enzima de origen géstrico. La actuacién
de la bomba de protones se produce en la fase final comin de los procesos
secretores gastricos, de lo que se infiere que el omeprazol puede reducir la acidez
intragastrica, independientemente de la naturaleza del estimulo primario.

Estos farmacos son potentes antagonistas de la bomba de protones de H*-K*-
ATP asa, paso final en la estimulaciéon de la secrecion del &cido gastrico por
cualquier secretagogo.

El omeprazol es aproximadamente 30 veces mas potente como antiacido que la
cimetidina (Lampkin et al., 1990). La disolucién se produce en el medio alcalino del
intestino delgado; puesto que su biodisponibilidad oral aumenta con el pH del
medio intestinal, las concentraciones del omeprazol en el plasma tienden a
incrementarse en los primeros 4 a 5 dias de medicacion.

El omeprazol se reparte selectivamente de la circulacion general al medio acido
de las células parietales (pKa 1) comparadas con otras células (pK; 5). En el medio
acido el omeprazol se protona y se transforma subsecuentemente en el inhibidor
activo.

El Adenosin Trifosfato- potasio (H*-K*-ATP asa), fuente de energia de la bomba de
protones es inhibido potente e irreversiblemente; como consecuencia el omeprazol
no solamente no se acumula, sino que se inactiva cuando alcanza su efecto
antiacido.

El Omeprazol se ha estudiado en perros y caballos; en caballos el tiempo medio
de eliminacién es de 30 minutos. La biodisponibilidad oral es reducida aunque se
pueden alcanzar concentraciones terapéuticas.

Las reacciones adversas originadas por el omeprazol son reducidas porque el
farmaco es selectivo para la bomba (H*-K*-ATP asa).

Se han sefalado diarreas y fluctuaciones transitorias de las enzimas hepaticas,
se han registrado en enfermos humanos hipergastrinemia como consecuencia de
la terapia con omeprazol, pero no se ha estudiado el efecto de rebote de
hipersecrecién de acido gastrico.
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MECANISMO DE ACCION

El omeprazol es una base débil lipofilica con un pK de 4,0. A un pH de
aproximadamente 7, el omeprazol no presenta carga eléctrica y es altamente
liposoluble, por lo que puede atravesar las membranas celulares con facilidad.
Cuando alcanza la célula parietal, atraviesa la membrana celular por difusion
pasiva; en los canaliculos secretores de estas células en fase activa, el farmaco
esta expuesto a pH menor de 2,0 (préximo a 1), a partir del cual el omeprazol se
ioniza por un proceso de protonacion, originando una molécula activa estable a pH
acido llamada sulfenamida que no es lipofilica y cuya carga positiva le impide
atravesar la membrana de la célula parietal, siendo acumulado y concentrado en
el canaliculo.

El omeprazol como tal, es inactivo pero en medio acido, al pasar a la forma activa
sulfenamida, reacciona formando una unién covalente mediante los grupos
sulfhidrilo (tiol) de los radicales de la cisteina de la superficie extracelular de su
subunidad alfa y la H +/K+-ATPasa, inhibiendo la actividad de esta ultima de
forma irreversible.

El posterior inicio de la actividad secretora, inhibida por el omeprazol, requiere
nueva aparicion, mediante sintesis de la enzima inhibida cuya vida media
aproximada es de 18 horas.

FARMACOCINETICA:

La exposicion del omeprazol al pH géstrico lo degrada en su mayor parte y le
confiere una biodisponibilidad escasa, por lo que se formula en granulos sensibles
al pH, capaces de liberar la sustancia exclusivamente cuando los valores de éste
sean superiores a 6. Formulado asi, la biodisponibilidad del omeprazol aumenta
hasta el 50 %. En estas condiciones se absorbe en el intestino y alcanza las
células parietales del estbmago a través del torrente circulatorio. Las
caracteristicas de absorcion son altamente dependientes de las distintas
formulaciones, por lo que su biodisponibilidad por via oral también variara entre los
distintos preparados.

La biodisponibilidad del omeprazol y la supresién de la acidez gastrica son iguales
cuando se administra el omeprazol oral o por sonda nasogastrica. La velocidad,
pero no la extension de la absorcién del omeprazol se altera por administracion
concomitante de alimentos, por ello debe administrarse cuando el estbmago esté
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vacio, preferiblemente por ello al levantarse, sin que influya el tiempo transcurrido
entre la administracion del medicamento y la ingestion posterior de comida.

El tiempo medio para alcanzar las concentraciones plasmaticas maximas (Tmax)
es altamente dependiente de la formulacion; es menor de 20 minutos en
soluciones orales, de 30 minutos para granulos de omeprazol no recubiertos y se
sitla entre dos y cinco horas en granulos con recubrimiento entérico.

En general se acepta que el pico maximo plasmético se alcanza con mayor
frecuencia en los distintos medicamentos sélidos de administracion oral a las dos
horas de ser administrado y que éste se incrementa durante los primeros dias de
tratamiento con el farmaco, probablemente porque un incremento de la inhibicion
secretora acida gastrica conduce a una menor degradaciéon del omeprazol en el
lumen gastrico.

La vida media plasmatica del omeprazol es de 60 minutos pero como forma un
enlace covalente con la enzima estimuladora de la bomba de protones, el efecto
terapéutico de una dosis simple del farmaco se mantiene mas de 24 horas. Por
ello, el grado de inhibicion secretora del omeprazol, no se correlaciona con su
concentracion plasmatica sino con el area bajo la curva de concentracion
plasmatica respecto al tiempo.

Como la sustancia es rapidamente eliminada y su vida media plasmatica no
cambia significativamente con administraciones repetidas parece que el aumento
de la absorcion del omeprazol sea autolimitante con lo que no se obtiene excesiva
acumulacion del farmaco. Esto se correlaciona con los datos farmacodinamicos
que indican que la administracion diaria repetida de omeprazol origina un aumento
del efecto antisecretorio que alcanza la meseta terapéutica entre los tres y los
cinco dias posteriores al inicio del tratamiento.

El omeprazol se elimina rapida y casi completamente por metabolismo. El 60% de
los metabolitos se excretan por la orina en las primeras seis horas; en los cuatro
dias siguientes se elimina hasta un 75-78% de los restantes; aproximadamente un
18-19% de la dosis administrada se excreta en heces después de ser extraidos
del plasma sus metabolitos por secrecion biliar y expulsados desde la membrana
gastrointestinal.

En su metabolismo interviene ampliamente el sistema del citocromo P-450
hepatico por lo que sobre él pueden interaccionar los procesos metabdlicos de
otros farmacos que utilizan el mismo sistema de transformacion.
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Los metabolitos mas importantes del omeprazol en el plasma son: omeprazol
sulfona, omeprazol sulfito e hidroxiomeprazol.

Su farmacocinética no se altera en pacientes con insuficiencia de la funcién renal
pero en adultos y en insuficiencia hepatica, el metabolismo del omeprazol se hace
mas lento y su biodisponibilidad aumenta con respecto a los valores que
presentan los adultos; en general no se requiere ningun ajuste de dosificacion en
estos casos. (Molero Gomez, R., 1997).

INDICACIONES:

Para el tratamiento y prevencién del sindrome de Ulcera gastrica en caballos,
yeguas y potros mayores a 4 semanas de edad. Tratamiento de esofagitis,
gastritis erosiva, Ulceras gastroduodenales y gastritis causadas por drogas
ulcerogénicas, como el flunixin meglumine o la fenilbutazona.

Para prevenir alteraciones digestivas como la gastritis causada por el estrés
generado en las competencias, ferias, transporte, hiperpractica deportiva, manejo,
etc.

DOSIS Y ViA DE ADMINISTRACION:
Pasta para administracion via oral.

Tratamiento de Ulceras gastricas: Administrar GASTROZOLE® Eq a la dosis de 4
mg/kg de peso, una vez al dia durante 28 dias consecutivos. En la practica cada
marca en el émbolo dosificador sirve para tratar 100 kg de peso vivo.

Prevencion y reincidencia de las Ulceras: Continuar con el tratamiento de
GASTROZOLE® Eq por 28 dias adicionales, a la dosis de 2 mg/kg de peso, una
vez al dia. En la practica cada marca en el émbolo dosificador sirve para tratar 200
kg de peso vivo.

Como prevencion de gastritis causada por el estrés generado en las
competencias, ferias, transporte, hiperpractica deportiva, manejo, etc. a la dosis de
2 mg/kg de peso, una vez al dia. En la practica cada marca en el émbolo
dosificador sirve para tratar 200 kg de peso vivo.
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La estrategia es suministrar diario a partir de dos dias antes del desplazamiento a
las ferias o competencias y dos dias después la dosis de un cuarto de jeringa
para 300 kilos de peso.

Se recomienda la administracién en ayuno. Gradué el anillo de la jeringa a la dosis
a suministrar. Abra el anillo, deslicelo a lo largo de la barra del émbolo, gire el
anillo ¥ y asegurese que quede cerrado (sin movimiento).

Asegurese que la boca del animal no contiene alimento. Retire la tapa de la jeringa
e inserte la jeringa en el hocico del caballo en el la parte de atras de la lengua.
Oprima el émbolo hasta que se detenga por el anillo. Asegurese de que el animal
tratado trago el producto, en caso de rechazo o pérdida de dosis, se recomienda
volver dosificar.

TIEMPO DE RETIRO:
No usar el producto en caballos destinados para consumo humano.

PRESENTACIONES:
Caja por 7 jeringas, cada una por 6,4 g, con 2.4 gramos de omeprazol

Licencia Registro. I.C.A.
N° 8847 — MV
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