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El levo-penbutolol es un betabloqueador no cardioselec
tivo, dotado de actividad agonista parcial. Su denominación 
química es (S)-(-)-1-tert-butilamino-3-(2-ciclopentil-feno
xi)-propan-2-ol. Esta forma es el enantioformo levógiro que 
representa la forma activa betasimpaticolítica de los 
betabloqueadores. 

Mecanismo de acción y efectos 

El penbutolol actúa como betabloqueador de los recepto
res betaadrenérgicos, inhibe la actividad de la adenilciclasa 
estimulada por la isoprenalina siendo en este sentido cuatro 
veces más potente que el standard prototipo farmacológico, 
el propranolol 1. El efecto betasimpaticolítico resulta decisi
vo para su acción antianginosa y se correlaciona con supo
tencia antiarrítmica que es más importante en las arritmias 
de origen adrenérgico que en las de otras etiologías 2

• 

El penbutolol posee un grado moderado de actividad 
simpaticomimética intrínseca ( 12-18 % ), lo que en la 
práctica clínica significa que tiene menos probabilidades de 
causar bradicardia grave o insuficiencia cardíaca 3

• 
4

• 

El penbutolol tiene efecto antihipertensivo que se ejerce a 
través de los mismos mecanismos que los fármacos de su 
campo terapéutico, habiendo mostrado en estudios experi
mentales, un efecto antihipertensivo cinco veces más inten
so que el propranolol 5 • 

El penbutolol reduce la actividad de la renina plasmática 
basal y estimulada por isoprenalina 1 • 6• 

A dosis terapéuticas, el penbutolol no tiene actividad 
estabilizadora de membrana 5 • 

Farmacocinética 

Administrado por vía oral, el levo-penbutolol se absorbe 
de forma prácticamente completa. La biodisponibilidad es 
casi del 100 % y no se produce efecto de primer paso. El 
aclaramiento corporal total es de 350 ml/min; el periodo de 
vida media de eliminación es de dos horas y el tiempo 
transcurrido desde su administración hasta alcanzar la 
concentración sérica máxima es de 1 a 2 horas. La cinética 
de eliminación del principal metabolito, el glucuronido 
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de penbutolol, con una constante de 0,045 h-1
, conduce a un 

intervalo posológico de 24 horas 7
• 

La eliminación se realiza a través de vía renal, recuperán
dose en orina más del 90 % de la dosis administrada y de 
ésta, un 70 % en forma de glucurónido. 

La fijación a proteínas plasmáticas, es de un 90 %. El 
levo-penbutolol es muy liposoluble y atraviesa la barrera 
hematoencefálica. Igualmente pasa la barrera placentaria y 
se elimina por la leche materna. 

Indicaciones 

Las indicaciones terapéuticas del levo-penbutolol, son las 
siguientes: 

- Hipertensión. Aunque parece ser eficaz en todas las 
formas de hipertensión, dadas sus características, 
está especialmente indicado en: hipertensión esencial 
y renal de intensidad leve o moderada; hipertensión 
labil e hipertensión juvenil s, 9, 1º· 11 • 12 • 

- Arritmias taquicárdicas (taquicardia sinusal, taqui
cardia supraventricular y extrasistólias) 2

• Igualmente 
puede ser útil en cuadros de hiperactividad cardíaca 
(hipertiroidismo, estados de ansiedad). 

- Cardiopatía isquémica y tratamiento post-infarto de 
miocardio 13

• 
14

• 

Reacciones adversas, interacciones 
y contraindicaciones 

Las reacciones adversas más frecuentes que produce el 
levo-penbutolol, son las que se derivan directamente de su 
efecto betabloqueador: bradicardia, intensificación de insu
ficiencia cardíaca preexistente, disnea por aumento de 
resistencia en vías respiratorias, frialdad de extremidades, 
hipotensión, etc. 15 • 

Otras reacciones adversas no relacionadas directamente 
con su mecanismo de acción se presentan con una frecuen
cia muy baja. En este sentido se han descrito náuseas, 
vómitos, diarreas, cefaleas y vértigos. 

Generalmente las reacciones adversas se han presentado 
al comenzar el tratamiento desapareciendo en días posterio
res, aún cuando no se hayan hecho modificaciones en la 
dosificación. 

Con respecto a las interacciones es preciso señalar que la 
administración concomitante de otros agentes antihiperten
sivos ( clonidina, alfametildopa o guanetidina) es recomen-
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dable sólo en casos de hipe1tensión arterial grave, en los que 
la combinación con diuréticos y vasodilatadores no resulta 
suficiente. Al igual que el r0sto de los betabloqueadores, el 
penbutolol puede aumentar el riesgo de crisis hipertensivas 
en caso de supresión de la clonidina, por lo que solamente se 
empleará ésta en el caso de que sea segura su ingestión de 
manera regular y si es necesario suprimirla, sólo se hará 
después de varios días de haber finalizado la administración 
de penbutolol. 

La interacción con anestésicos reduce de manera adicio
nal la presión arterial. 

La administración simultánea de antiarrítmicos o de 
antagonistas del calcio tipo verapamil puede aumentar la 
posibilidad de producir trastornos de la conducción A-V. 

En diabéticos tratados con insulina o antidiabéticos 
orales, puede potenciar el efecto hipoglicemiante de estos 
preparados 16• 

La ingesta de alcohol en un paciente tratado con penbuto
lol, puede empeorar el estado general subjetivo y afectar la 
capacidad de reacción con más intensidad que sin la 
administración de medicamento. 

Las contraindicaciones más precisas son: bloqueo A-V 
de segundo y tercer grados; bradicardia inferior a 50 p.m.; 
insuficiencia cardíaca descompensada; hipotensión; shock 
cardiogénico y enfermedades obstructivas de vías respirato
rias. 

Al igual que con otros betabloqueadores, debe evitarse la 
interrupción brusca del tratamiento con penbutolol, dada la 
posibilidad de que se presente un fenómeno de supresión. 

Los betabloqueantes no deben utilizarse durante el 
embarazo. 

Presentación 

El penbutolol se presenta en forma de comprimidos 
ranurados de 40 mg para administración por vía oral. A 
diferencia de los betabloqueadores convencionales que son 
mezclas racémicas de los isómeros dextro y levo-rotatorios, 
el penbutolol se presenta únicamente en forma de levo-
penbutolol, es decir, en su forma betabloqueadora más 
específica del receptor, evitando así la aparición de efectos 
secundarios que son muchas veces achacables a la presen
cia del isómero dextro. 

Ha sido comercializado con el nombre de Blocotin por 
los laboratorios Instituto Behring, presentándose en envases 
de 30 comprimidos a un precio de 1.627 pesetas. 

Dosificación 

Hipertensión arterial. Empezar con 40 mg/día y si en 
cuatro semanas no se alcanza el efecto hipotensor deseado, 
aumentar a 80 mg/día. Dosis superiores a 80 mg no suelen 
aportar efectos adicionales, aunque si no existe contrain
dicación puede producirse este aumento. 

Cardiopatías. Comenzar con 40 mg/día y sólo en casos 
aislados, si al cabo de 3 a 6 semanas no se ha obtenido el 
efecto deseado, se puede aumentar a 80 mg/día. En casos 
leves, puede iniciarse el tratamiento con 20 mg/día. 

El penbutolol debe administrarse con alimentos, prefe
rentemente en una única toma al día por la mañana 17 • 

La insuficiencia renal no obliga a modificaciones poso ló
gicas, a no ser que exista un aclaramiento de creatinina 
inferior a 10 ml/min. 

En conjunto, las ventajas y desventajas terapéuticas más 
notables que presenta este fármaco, pueden concretarse en 
los siguientes puntos: 

Ventajas: 
- Buena absorción por vía oral, superior al 95 %, carece 

de efecto de primer paso, duración de acción que 
permite intervalos posológicos de 24 horas, no precisa 
modificaciones de dosis en insuficiencia renal salvo en 
casos muy avanzados, presentación de la forma iso
mérica levógira, moderado grado de actividad simpati
comimética intrínseca. 

Desventajas: 
- No es un betabloqueador cardioselectivo. De todas 

maneras, a este respecto, conviene señaiar como la 
cardioselectividad no es una cualidad específica de 
determinados betabloqueadores, sino que está en 
relación con la dosis administrada. 
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