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El diclofenac[3] té propietats analgèsiques, antiinflamatòries i antipirètiques (especialment en el cas
de dosis baixes). Analgèsicament, la potència d'una dosi diària de 75 mg és igual a la que exerceixen
la indometacina (75 mg)[4] i l'àcid acetilsalicílic (3 g).
El mecanisme d'acció implica: inhibició de l'enzim prostaglandina sintetasa[5] i per tant inhibició
competitiva de la biosíntesi de prostaglandines, inhibició d'enzims lisosòmics (en part), inhibició no
selectiva de COX-1 i COX-2 i inhibició de 5-LO. També és capaç d'inhibir l'alliberament d'àcid
araquidònic per fosfolipases i fins i tot estimula la seva reabsorció; Gràcies a aquest ampli mode
d'acció s'anomena antiinflamatori complet.

Diclofenac

Nom IUPAC

2-(2-[2,6-diclorofenylamino]fenil)àcid etanoic

Noms alternatius

Voltaren

Característiques generals

Fórmula bruta o molecular
C14H11cl 2 NO2
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Massa molecular (u)
296,1481

Número CAS
15307-86-5

Einecs Núm.
239-348-5

PubChem
3033

Banc de Drogues
DB00586

SOMRIURES

C1=CC=C(C(=C1)CC(=O)O)NC2=C(C=CC=C2Cl)Cl

Dades farmacològiques

Grup farmacoterapèutic
AINE

Directrius de seguretat

Símbols de risc químic

perill

Frases H
301

Consells P
301+310 [1]

Edició de dades a Wikidata · Manual

El diclofenac (pronunciat: /di?kl?fenak/) és un antiinflamatori no esteroïdal (AINE) entre els més utilitzats com
a antiinflamatori, antireumàtic i sobretot com a analgèsic. [2]
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Índex

Farmacodinàmica
El diclofenac[3] té propietats analgèsiques, antiinflamatòries i antipirètiques (especialment en el cas de dosis baixes).
Analgèsicament, la potència d'una dosi diària de 75 mg és igual a la que exerceixen la indometacina (75 mg)[4] i l'àcid
acetilsalicílic (3 g).
El mecanisme d'acció implica: inhibició de l'enzim prostaglandina sintetasa[5] i per tant inhibició competitiva de la
biosíntesi de prostaglandines, inhibició d'enzims lisosòmics (en part), inhibició no selectiva de COX-1 i COX-2 i inhibició
de 5-LO. També és capaç d'inhibir l'alliberament d'àcid araquidònic per fosfolipases i fins i tot estimula la seva
reabsorció; Gràcies a aquest ampli mode d'acció s'anomena antiinflamatori complet.

Farmacocinètica
Després de l'administració oral, el fàrmac s'absorbeix completament del tracte gastrointestinal. Després de l'absorció es
distribueix ràpidament als teixits i s'arriba al pic plasmàtic en 2 hores. Diclofenac està àmpliament unit amb proteïnes
plasmàtiques (99,7%) i en particular amb albúmina. El fàrmac es metabolitza al fetge on és glucuronat i està subjecte
a un efecte hepàtic de primer pas. El fàrmac s'elimina, per al voltant del 60% de la dosi administrada, renalment en
forma de metabòlit (menys de l'1% s'excreta com a substància inalterada). Aproximadament el 30% de la dosi
administrada s'excreta amb bilis i femta.

Toxicitat
La LD50 en ratolí per os és de 1.300 mg/kg, en rata per a oros és de 1.500 mg/kg, en conillet d'índies per a oros de
1.250 mg/kg. 

Usos clínics
El fàrmac s'utilitza en el tractament del dolor agut[6][7] i la inflamació en l'artritis reumatoide[8][9] (inclosa l'artritis
idiopàtica juvenil)[10][11], l'espondilitis anquilosant,[12][13][14] en l'artrosi , en reumatisme no articular i altres malalties
musculoesquelètiques, com la lumbosciatica. [15][16][17] També s'utilitza en gota aguda,[18][19][20] en dolor
postoperatori,[21][22] en queratosi actínica,[23][24][25][26] en conjuntivitis al·lèrgica, dismenorrea i inflamació
secundària a traumatismes. [27][28][29]
Diclofenac està disponible en diferents formes farmacèutiques: comprimits, ampolles per a injeccions intramusculars,
pegats medicats, pomades tòpiques. [per exemple, Voltaren i molts altres, dels quals la sal de sodi del diclofenac és el
principi actiu]. Recentment, també s'ha desenvolupat una formulació innovadora per a l'administració subcutània (per
exemple, Akis) per a aquelles persones que necessiten una resposta més immediata al dolor agut de còlics renals,
exacerbació de l'artrosi i artritis reumatoide, lumbosciatica, atacs aguts de gota, traumatismes i fractures i dolor
postoperatori. [30][31]

Efectes secundaris i no desitjats
Mal de cap,[32] marejos i marejos, anorèxia, nàusees, vòmits, diarrea, dolor abdominal, flatulències durant el
tractament. Relativament freqüents són també l'augment d'AST i ALT amb de vegades evolució cap a
l'hepatitis[33][34][35] i l'aparició d'erupció cutània.
Anèmia,[36][37] leucopènia, trombocitopènia,[38][39][40] gastritis, hemorràgia
gastrointestinal, hematemesi, melena, úlcera gastrointestinal, urticària, èczema i purpura pot ocórrer en alguns pacients.
.

Contraindicacions
Diclofenac no s'ha d'utilitzar en aquells que tinguin antecedents d'hemorràgia gastrointestinal, hemorràgia o ulceració
gàstrica o duodenal recurrent, diàtesi hemorràgica, insuficiència renal o hepàtica greu, insuficiència cardíaca greu. S'ha
d'evitar el seu ús en subjectes que ja estan sent tractats amb anticoagulants, ja que el fàrmac potencia la seva acció. La
coneguda hipersensibilitat al principi actiu, així com la història d'un pacient d'atacs asmàtics, urticària, rinitis aguda
després de prendre altres fàrmacs inhibidors de la prostaglandina sintetasa (i en particular àcid acetilsalicílic) també és
una contraindicació. Finalment, recordeu que el medicament no s'ha de prendre durant l'embaràs.

El juliol de 2013 l'Agència Europea del Medicament (EMA) i l'Agència Italiana del Medicament (AIFA) van acordar una
carta de Benvolgut metge en la qual recorden que el diclofenac pot estar associat a un major risc de trombosi arterial,
similar al dels inhibidors selectius de la COX-2, i per tant està contraindicat en subjectes amb insuficiència cardíaca
congestiva, cardiopatia isquèmica, malaltia arterial perifèrica i malalties cerebrovasculars.
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Dosis terapèutiques
Diclofenac es pren normalment a la dosi diària inicial de 100-150 mg. En els casos caracteritzats per dolor més lleu i en
teràpies de llarga durada és recomanable mantenir la dosi al voltant de 75-100 mg al dia.
Les formulacions ara també estan disponibles a dosis més baixes (25 i 50 mg), per tal d'utilitzar la dosi efectiva més
baixa dels AINE, seguint la recomanació emesa per l'Agència Europea del Medicament (EMA), per minimitzar el risc
cardiovascular associat a dosis elevades d'aquesta categoria de fàrmacs (vegeu contraindicacions). [41][42]
La dosi diària s'ha de dividir en 2–3 dosis, preferiblement preses a intervals regulars i amb aliments.
En la dismenorrea primària la dosi s'ha d'ajustar individualment i oscil·la entre 50 i 150 mg/dia.

Un dels noms comercials d'un analgèsic que conté diclofenac en forma aniònica com a principi actiu (que té
diethylammonium com a contracció) és Voltaren[43], en forma d'injecció o més sovint de gel, emulsió o pegat medicat
per a aplicació tòpica. L'aplicació tòpica minimitza la toxicitat renal i hepàtica.

Embaràs i lactància
La inhibició de la síntesi de prostaglandines pel fàrmac pot tenir efectes adversos en l'embaràs i/o el desenvolupament
embrionari. L'ús de diclofenac durant l'últim trimestre de l'embaràs pot implicar: augment del risc d'avortament
espontani, malformació cardíaca, gastrosquisi, tancament prematur del ductus arteriosus i hipertensió pulmonar,
disfunció renal que pot progressar a insuficiència renal amb oligo-hidroamnios, prolongació del temps de sagnat,
inhibició de les contraccions uterines, prolongació del temps de part. El risc absolut de malformacions cardíaques
augmenta de menys de l'1% al voltant de l'1,5%. Es creu que el risc pot augmentar amb la dosi i la durada de la teràpia.
In vivo, l'administració d'inhibidors de síntesi de prostaglandines va donar lloc a un augment de la pèrdua
preimplantacional i de la mortalitat embriofòbica. A més, s'ha descrit una major incidència de diverses malformacions,
incloses les cardiovasculars, en animals que administren inhibidors de síntesi de prostaglandines durant el període
organogenètic. Durant el primer i segon trimestre de l'embaràs, no s'ha d'administrar diclofenac tret que sigui
estrictament necessari, la dosi i la durada del tractament s'han de mantenir el més baixes possibles.
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