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Capsules

Caffeine-200

Descripcion: Capsula de gelatina color azul con blanco, tamaiio 0
Presentacion: Frasco de HDPE de 250cc con 60 capsules de 200mg

Accion Terapéutica: Restauracion de fatiga fisica y reduccién de cansancio mental, estimulante
metabdlico.

Indicaciones:
Caffeine-200 esta indicado para la restauracion de fatiga fisica y reduccidn de cansancio mental,
también como estimulante metabdlico en los regimenes para bajar de peso.

Composicion: Cafeina (trimetilxantina) 200 Mg.
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Mecanismo De Accidn: La cafeina cruza facilmente la barrera del cerebro que separa la sangre del
interior del cerebro. Una vez en el cerebro el principal modo de accidn es como un antagonista de
receptores de adenosina. La molécula de cafeina es estructuralmente semejante al adenosina, y a
los lazos receptores de adenosina en la superficie de células sin activarlos (un mecanismo de
"antagonista" de accion). Por lo tanto, la cafeina actia como un inhibidor competitivo.

Adenosina es encontrado en cada parte del cuerpo, porque juega un papel fundamental en el
sistema de energia-metabolizadora de ATP, pero tiene funciones especiales en el cerebro. Hay
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mucha evidencia que concentraciones de adenosina en el cerebro son aumentadas por varios
tipos de énfasis metabdlicos (inclusive anoxia e isquemia), y el acto para proteger el cerebro es
suprimiendo actividad neural y aumentando riego sanguineo. Asi la cafeina, contrarrestando
adenosina tiene generalmente un efecto de des inhibitorio en la actividad de cerebro.

Los mecanismos de la liberacidon de Adenosina en el cerebro son complejos. Hay evidencia que la
adenosina funciona como un neurotransmisor sindpticamente soltado a veces, pero hay aumentos
o énfasis-relacionados a la adenosina que parecen ser producidos principalmente por
metabolismo extracelular de ATP. No es probable que la adenosina sea el neurotransmisor
primario para ningun grupo de neuronas, sino que es soltado junto con otros transmisores por
varios tipos de neuronas. A diferencia de la mayoria de los neurotransmisores, la adenosina no
parece ser embalado en vesiculas que son soltadas a manera de voltaje-controlado, pero al existir
la posibilidad de tal mecanismo no ha sido excluido completamente.

Varias clases de receptores de adenosina han sido descritas, con distribuciones anatémicas
diferentes. Los receptores Al son distribuidos extensamente, y actian para inhibir la recepcion del
calcio. Los receptores A2A en los ganglios elementales son concentrados en un area que juega un
papel critico en el control de la conducta, pero puede ser encontrado en otras partes del cerebro
también, en densidades mas bajas. Hay evidencia que UN receptores 2A interacttan con el
sistema de dopamina, que participa en recompensa y el despertar. Los receptores (A2A también
pueden ser encontrados en membranas arteriales de paredes y glébulos).

Mas alld de su papel de neuro-protector, hay razones para creer que la adenosina puede estar mas
especificamente implicado en el control del ciclo de suefio. Se ha discutido que esa acumulacion
de adenosina puede ser una causa primaria de la sensacion de la somnolencia que sigue la
actividad mental prolongada, y que los efectos pueden ser mediados por inhibicién de las
neuronas wake-promoting a través de receptores Al, y de la activacién de las neuronas sleep-
promoting a través de efectos indirectos en receptores A2A. Estudios mas recientes han
proporcionado evidencia adicional para la importancia de A2A, pero no de los receptores Al, los
receptores.

Parte de los efectos secundarios de la cafeina probablemente son causados por acciones no
relacionadas a la adenosina. La cafeina es conocida por ser un inhibidor competitivo de la enzima
Camp-fosfodiesterasa (CAMP-PDE) que convierte amp ciclico (CAMP) en células a su forma no
ciclica, permitiendo asi que CAMP se constituya en células. Amp ciclico toma parte en la activacion
de Proteina Kinase UN (PKA) empezar el fosforilizacion de enzimas especificas utilizadas en la
sintesis de glucosa. Al bloquear el remanente de cafeina intensifica y prolonga los efectos de la
epinefrina y esta como drogas tales como anfetamina, metanfetamina, metilfenidato. Las
concentraciones aumentadas de CAM en células parietales causan una activacion aumentadas de
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la proteina quinase UN (PKA) la cual resulta en el incremento de H + /K + ATP ase, el cual resulta
ene le incremento del acido gastrico secretado por las células.

Los metabolitos de la cafeina también contribuyen a los efectos de la cafeina. Paraxantina es
responsable de un aumento en el proceso de lipolisis, que suelta glicerol y acidos grasos en la
sangre para ser utilizados como una fuente de combustible por los musculos. Teobromina es un
vasodilatador que aumenta la cantidad de oxigeno y alimento nutritivo que fluye al cerebroy
musculos. Teofilina actia como un relajante liso muscular de los bronquios y actia como un
cronotopo e inotropo que aumentan el ritmo y eficiencia del corazén.

Metabolismo

La vida media de la cafeina—el tiempo requerido para que el cuerpo elimine una mitad de la
cantidad total de cafeina—varia extensamente entre individuos por factores tales como la edad,
funcién de higado, el embarazo, algunas medicinas concurrentes, y el nivel de enzimas en el
higado necesitado para el metabolismo de cafeina. En adultos sanos, la media vida de cafeina es
aproximadamente 3—4 horas. En mujeres que toman anticonceptivos orales esto es aumentado a
5-10 horas, y en mujeres embarazadas la media vida es aproximadamente 9-11 horas. La Cafeina
puede acumular se en individuos con afeccién hepatica severa, aumentando su vida media hasta
96 horas. En nifios y jovenes nifos, la media vida puede ser mas larga que en adultos; la vida
media en un bebé recién nacido puede ser siempre de 30 horas. Otros factores como fumar
pueden acortar vida media de la cafeina.
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Caffeina se metaboliza en el higado a tres metolites
Paraxantine (80%), Therobromine {10%), and Theophyline (4%
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La cafeina es metabolizada en el higado por el sistema de enzimas de cito croma oxidase P450
(especificamente, el isozima 1A2) en tres dimetil-xantinas metabdlicas, y cada tiene sus propios
efectos en el cuerpo:

* Paraxantina (80%): Tiene el efecto de lipolisis creciente, elevando el glicerol liberando niveles de
acido graso en el plasma sanguineo.

* Teobromina (10%): Dilata los vasos sanguineos y aumenta el volumen de orina. Teobromina es
también el principal alcaloide en el cacao, y por lo tanto chocolate.

* Teofilina (4%): relaja los musculos lisos de los bronquios, y es utilizado para tratar el asma. La
dosis terapéutica de teofilina, sin embargo, es muchas veces mas que los niveles alcanzados por el
metabolismo de la cafeina.

Cada uno de estos metabdlicos son metabolizados y entonces son excretados en la orina.
Eliminacion

La cafeina llega al torrente sanguineo a los 30-45 minutos de su consumo. A continuacion, se
distribuye por el agua de todo el organismo, para posteriormente ser metabolizada y expulsada en
la orina. La vida media de la cafeina en el interior del cuerpo es de 4 horas (los calculos oscilan
entre 2 y 10 horas). Durante el embarazo, disminuye la velocidad a la que se metaboliza la cafeina
y las mujeres embarazadas mantienen generalmente los niveles de cafeina durante mas tiempo.

Contradicciones: Hipersensibilidad a la cafeina, sus productos o alguno de sus componentes. No
tomar durante embarazo o lactancia, la FDA recomienda que mujeres en estado no superen el
consumo de 200 mg de cafeina al dia, ya que estudios sugieren que las mujeres que consumen
cafeina en este periodo tienen el doble de riesgo de un aborto. Consulte a su doctor si padece
alguna condicién hepatica.

Interacciones Farmacoldgicas: la cafeina aumenta la eficacia de algunos farmacos. Las marcas de
la cafeina potencian aliviadores al 40% mas efectivo en aliviar dolores de cabeza y ayudan el
cuerpo a absorber medicinas de dolor de cabeza mas rdpidamente, trayendo mas rapido alivio. Por
esta razon, muchas drogas sin receta de dolor de cabeza incluyen cafeina en su férmula. También
es utilizado con ergotamine en el tratamiento de dolores de cabeza de migrafia y grupo asi como
vencer la somnolencia causada por antihistaminicos.

Las quinolinas antibacterianas (norfloxacina, ciprofloxacina, enoxacina, etc) reducen la eliminacion
de la cafeina, lo que puede originar un aumento exagerado de los efectos farmacoldgicos de esta
sustancia.
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La cafeina reduce las concentraciones séricas de litio por lo que pacientes bajo tratamiento con
este farmaco deberdan ser advertidos de una posible reduccion de los efectos antidepresivos del
mismo. La cafeina interacciona igualmente con los inhibidores de la monoaminooxidasa (IMAOs)
potenciando los efectos simpaticomiméticos de estos que pueden traducirse en arritmias
cardiacas o grave hipertension. El consumo de café esta contraindicado durante el tratamiento
con IMAOs (p.ej. furazolidona, procarbazina, y selegilina) y durante 2 semanas después de la
discontinuacidn de estos fdrmacos.

Los pacientes tratados con benzodiazepinas para evitar el insomnio deben evitar el consumo de
bebidas a base de cafeina poco antes de acostarse debido a que estas podrian antagonizar los
efectos inductores del suefio de las primeras. Tampoco se deben administrar barbituricos
concomitantemente con cafeina, en primer lugar por ser los primeros inductores del metabolismo
hepatico con la consiguiente reduccion de los niveles plasmaticos de la cafeina y en segundo lugar
por poder anular la cafeina los efectos hipndticos de los barbituricos. Otros inductores del
metabolismo hepatico (fenitoina, rifampicina, etc.) pueden igualmente reducir la eficacia de la
cafeina.

No se recomienda la administracién concomitante de teofilina y de cafeina debido a la
acumulacion de efectos farmacolégicos que podria conducir a una excesiva estimulacién del
sistema nervioso central con desarrollo de nerviosismo, irritabilidad, temblores, etc. En los
neonatos, el uso conjunto de teofilina y cafeina puede resultar en el desarrollo de toxicidad

Las metilxantinas, incluyendo la cafeina bloquean los afectos de la adenosina, si bien cuando los
niveles plasmaticos son muy elevados, mayores que los que se obtienen después de dosis
terapéuticas. Sin embargo, este efecto antagdnico se debe tener en cuenta si se administran dosis
elevadas de cafeina.

El riluzol es un sustrato de las isoenzimas hepaticas CYP1A2 que puede afectar el metabolismo y el
aclaramiento hepatico de otros farmacos, incluyendo la cafeina. Sin embargo, no existe
documentacion clinica con respecto a esta posible interaccién. Otros inductores del metabolismo
hepatico podrian afectar el metabolismo oxidativo de la cafeina. Algunos de estos inductores son
la cimetidina, claritromicina, eritromicina, fluvoxamina, ketoconazol, tacrina, terbinafina 'y
zileuton. En el caso de presentarse efectos adversos, se debera reducir las cantidades de cafeina
consumidas o administradas

La cafeina interfiere con los efectos de la creatina (una sustancia utilizada para incrementar los
efectos ergogénicos de la musculacidn). Se ha comprobado que una dosis de 5 mg/kg/dia de
cafeina elimina por completo los efectos de creatina sobre la contraccion muscular, si bien la
cafeina no interfiere con la capacidad de creatina para aumentar los efectos de fosfocreatina en el
musculo.

Debe tenerse en cuenta que el zumo de pomelos contiene un compuesto desconocido que inhibe
el sistema enzimatico del citocromo P450 en la pared intestinal. Aunque la informacion existente
es limitada, parece ser que el zumo de pomelo aumenta los niveles plasmaticos de cafeina
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Por otra parte, algunos alimentos contienen cantidades sustanciales de cafeina o teobromina, una
metilxantina parecida a la cafeina, cuyos efectos pueden potenciar a los de esta produciendo
nauseas o temblores. Se recomienda, por tanto, limitar el uso de estos alimentos durante un
tratamiento terapéutico con cafeina

La cafeina y el Parkinson

Varios estudios han mostrado la toma de cafeina esta asociada con una reduccion del riesgo de
la enfermedad de Parkinson (PGDO) en hombres, pero en los estudios en mujeres han sido no
concluyentes. El mecanismo por el cual la cafeina afecta el PGDO es un misterio. En modelos
animales, los investigadores han mostrado que la cafeina puede prevenir la pérdida de produccion
de dopamina en las células neuronas vistas en la Enfermedad de Parkinson, pero los
investigadores todavia no saben cdmo ocurre.

Reacciones adversos:

Los sintomas—posiblemente inclusive dolor de cabeza, la irritabilidad, una incapacidad para
concentrar, la somnolencia, el insomnio y el dolor en el estdmago, cuerpo superior, y
articulaciones pueden parecen dentro 12 a 24 horas después de discontinuacion de la toma de
cafeina, el pico en aproximadamente 48 horas, y duran generalmente de uno a cinco dias,
representando el tiempo necesario para el nimero de receptores de adenosina en el cerebro para
volver a niveles "normales", no influenciado por consumo de cafeina. Los analgésicos, como
aspirina, pueden aliviar los sintomas de dolor, como puede una pequefia dosis de cafeina. Mas
efectivo es una combinacién de un analgésico y una pequeiia cantidad de cafeina.

Una sobredosis aguda de cafeina, generalmente por encima de acerca de 400 miligramos,
dependiendo en el peso y el nivel de tolerancia de cafeina, puede tener como resultado un estado
de sobre-estimulo de sistema nervioso central llamado intoxicacién por cafeina, coloquialmente
"inestabilidades de cafeina". Los sintomas de intoxicacidn de cafeina no son diferentes de
sobredosis de otros estimulantes. Puede incluir la agitacion, el nerviosismo, el entusiasmo, el
insomnio, sudoracién, miccion aumentada, alboroto gastrointestinal, espasmos musculares,
incoherencia entre el pensamiento y habla, irritabilidad, arritmia, y agitaciéon psicomotriz. En
casos sobredosis mucho mds grande, mania, depresién, inestabilidad del juicio, desorientacién,
desinhibiciones, las alucinaciones y la psicosis pueden ocurrir, y rhabdomyolysis (averia de tejido
esquelético de musculo) puede ser provocado.

En casos de sobredosis extrema, la muerte puede resultar. La mediana dosis mortal (LD50) dado
oralmente, es 192 miligramos por kilogramo en ratas. El LD50 de cafeina en humanos es
dependiente en el peso y la sensibilidad individual y se estima que puede estar entre 150 a 200
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miligramos por kilogramo de masa de cuerpo, aproximadamente 80 a 100 cafés para un medio
adulto tomado dentro de una brecha limitada que es dependiente en la vida media. Aunque
logrando dosis mortal con cafeina seria excepcionalmente dificil con cafeina regular, se han
reportado muertes por tomar dosis excesiva en pildoras de cafeina, con sintomas graves de
sobredosis que requiere hospitalizacidn de tan poco como 2 gramos de cafeina. La Muerte ocurre
tipicamente debido a fibrilaciéon ventricular producida por efectos de cafeina en el sistema
cardiovascular.

El tratamiento para la intoxicacidn severa de cafeina es generalmente alterno, porque es un
tratamiento que se lo proporciona para los sintomas inmediatos, pero si el paciente tiene niveles
muy altos de suero de cafeina entonces la dialisis de peritoneal, la dialisis, o hemo -infiltracion
pueden ser requeridos.

Dosis y Administracion: Adultos, hasta 3 capsulas por dia sin exceder los 1000 mg, 1 capsula
después del desayuno y de ser necesario 1 capsula después del almuerzo. Administracion Oral.
No administrar en menores de 13 anos.

Activos Principales trimetilxantina
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