
DOLOR 2004:1998

46

DOLOR 2004;19:98-104

Clínica del Dolor 
Hospital Universitario Vall d'Hebron 
Barcelona
1Servicio de Anestesiología y Reanimación del Hospital 
Universitario Dr. José Eleuterio González, Monterrey,
Nuevo León, México. Universidad Autónoma de Nuevo León

Fentanilo
C. DE BARUTELL, Mª.V. RIBERA, P. MARTÍNEZ, T. NAVA1, E. CIERCOLES, E. MÁRQUEZ

RESUMEN

Se describe la farmacología del fentanilo repasando 
sus efectos farmacológicos que lo diferencian de los 
otros opioides. A continuación se describe su utili-
zación clínica en Anestesiología en los períodos pre 
e intraoperatorio por vía venosa. En el post opera-
torio puede emplearse por vía venosa o peridural 
sólo o en combinación con anestésicos locales. Se 
repasan otras aplicaciones por vía epidural como 
en el parto vaginal y cesárea, así como en politrau-
matismos con fracturas costales múltiples.

Por último se analizan dos nuevas formas de admi-
nistración, la vía transdérmica empleada en alivio 
del dolor del cáncer, así como del DCNM y la vía 
transmucosa oral, indicada y de elección para el 
tratamiento del dolor episódico tanto de origen 
neoplásico como de origen no maligno.

Palabras clave: Fentanilo-Farmacocinética. Utiliza-
ción crónica: Anestesiología. Otras aplicaciones. Vía 
transdérmica. Vía transmucosa oral.

SUMMARY

Description of the pharmacology of fentanyl inclu-
ding the pharmacological effects that differentiate it 
from other opioids. This is followed by a description 
of its clinical use in anesthesiology by intravenous 
route in pre- and intra-operatory periods. In the post-
operatory period it may be used by intravenous or 
peridural route either alone or in combination with 
local anaesthetics. A revision is made of other appli-
cations by epidural route such as vaginal and cesa-
rean birth, as well as patients suffering from multiple 
injuries including fractured ribs.

Finally, two new forms of administration are analysed, 
the transdermal route used for relief from cancer pain, 
as well as NMCP and the oral transmucosal route, in-
dicated and of first choice for the treatment of episodic 
pain of neoplastic as well as non-malignant origin.

Key words: Fentanyl-Pharmacokinetics. Chronic use: 
Anesthesiology. Other applications. Transdermal 
route. Oral transmucosal route.
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99C. de Barutell, et al.: Fentanilo

Derivado de la 4-anilopiperidina, el fentanilo es uno 
de los más potentes analgésicos centrales empleados 
en la clínica, 200 a 300 veces más que la morfina, 
caracterizándose por tener un índice terapéutico 
muy elevado (Fig. 1)1, así como por la rapidez de 
aparición y desaparición de su acción.

testimonio de una redistribución tisular del fentanilo. 
Ciertos autores han observado un pico de concentra-
ción hacia los 45 min de la bajada de las tasas 
plasmáticas que podría estar en relación con una 
eliminación gástrica del fentanilo con recirculación 
enterosistémica. 

Las características farmacocinéticas exigen una vigi-
lancia precisa del paciente durante el período de 
despertar, pues ellas explican ciertas depresiones res-
piratorias secundarias7,8.

El fentanilo se metaboliza en el hígado, hidrolizán-
dose la molécula y llevando a una ruptura que pue-
de producirse a dos niveles: a nivel de la función 
propyonil, liberando ácido propiónico y despropio-
nyl fentanil (DPF); y a nivel N-piperidínico, liberando 
ácido fenil acético y Nor-fentanil, que es a su vez 
transformado en 4-anilopiperidina (4 Ap). El DPF y 
la 4 Ap representan el 88% de la eliminación urina-
ria. El 6% de fentanilo es eliminado bajo formas no 
metabolizadas en la orina (Fig 2).
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FARMACOCINÉTICA Y METABOLISMO

El fentanilo es fácilmente absorbido por todas las 
vías. La tasa de fijación a proteínas plasmáticas es 
muy elevada (60%). El resto de la dosis inyectada se 
fija en función del grado de irrigación de los tejidos. 
Al contrario que la morfina, la fijación cerebral del 
fentanilo es muy importante en razón de la debilidad 
de fijación proteica y, sobre todo, en razón de la 
extrema liposolubilidad del producto.

Su fijación sobre las proteínas cerebrales es más 
importante que la de la morfina, pero su elimina-
ción del tejido cerebral es también más rápida. En 
efecto, después de 15 minutos, no persiste más del 
7% de la dosis inyectada en contra del 23% en el 
caso de la morfina2.

El estudio farmacocinético muestra que, después de 
una inyección endovenosa de una dosis única, el 
decrecimiento del nivel plasmático es trifásico3. Las 
dos primeras fases son extremadamente cortas y pa-
recen corresponder a la difusión del medicamento 
en la sangre y en los tejidos más irrigados después 
en un compartimento más profundo. La tercera fase 
es mucho más lenta, las cantidades dosificables de 
sustancia son aún descubiertas 48 h después de la 
inyección. Esta fase podría corresponder a una redis-
tribución tisular4. 

La administración de fentanilo a débito constante 
alcanza, alrededor de la 3ª hora, un plateau de con-
centración plasmática5,6. El estudio de las curvas de 
eliminación pone en evidencia un sistema de tres 
compartimentos en los que los t1/2, respectivamente, 
de 12,75 y 510 min. Una concentración plasmática, 
aunque mínima, todavía es dosificable a las 24 h, 

Figura 1. Fentanilo

Figura 2. Metabolismo del fentanilo.

EFECTOS FARMACOLÓGICOS

Efectos centrales

En el animal de experimentación, la actividad anal-
gésica del fentanilo es de 160 a 400 veces superior 
a la de la morfina, según el protocolo experimental. 
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En el hombre, la analgesia aparece a los 2 ó 3 min, 
con un máximo a los 15 min y una duración de 
alrededor de 30 min. Su intensidad es 100 veces 
superior a la de la morfina y 450 veces a la de la 
petidina.

La analgesia se acompaña de una sedación con in-
diferencia pero sin sueño. Éste aparece a dosis muy 
elevadas (3 a 4 mg). Los efectos sobre el EEG varían 
en función de la posología: a dosis moderadas, se 
nota una sincronización de la actividad EEG espon-
tánea por depresión del tono funcional, un aumento 
de amplitud de los potenciales corticales y una ra-
lentización del ritmo alfa. Estas anomalías duran al-
rededor de 20 min. A dosis elevadas (3 a 4 mg), se 
observa una desincronización del ritmo con apari-
ción de ondas delta de amplitud moderada que per-
sisten de 30 a 60 min y que son reemplazadas por 
un ritmo thêta. Estos aspectos son revertidos por la 
administración de antagonistas.

En el sujeto sano, el fentanilo, incluso a dosis eleva-
das, no entraña modificaciones significativas del flu-
jo sanguíneo cerebral en relación al estado de vigi-
lia9, mientras que disminuye en el animal. Sin 
embargo, la reactividad vascular al CO2 está aumen-
tada, debiendo tener prudencia al emplearlo en pa-
cientes con alteración cerebral.

La acción del fentanilo sobre el centro del vómito es 
controvertida: si en el hombre entraña vómitos, ex-
perimentalmente su acción emética es menos impor-
tante que la de la morfina, incluso para dosis muy 
elevadas (10 mg.kg-1). Para otros, el fentanilo inhibe 
los vómitos provocados por la apomorfina.

Los demás efectos centrales del fentanilo son iguales 
a los de los mórficos. 

Efectos sobre la respiración

Son muy marcados y la depresión respiratoria apa-
rece con dosis de 3 μg.kg-1 en 1 a 2 min. Para 
posologías ligeramente superiores, la apnea dura 
de 3 a 10 min siendo ineludible la asistencia res-
piratoria. Para dosis muy elevadas (50 μg.kg-1), la 
depresión respiratoria dura de 4 a 6 horas10.

Los efectos bronquiales del fentanilo son superiores 
a los de los otros opioides, pero el fentanilo acarrea 
también una hipertonía muy marcada de la muscu-
latura respiratoria y a veces un broncoespasmo ver-
dadero, aunque el medicamento sea el menos hista-
minoliberador de todos los opioides. Este efecto 
limita mucho el empleo del producto en el insufi-
ciente respiratorio crónico y en el asmático.

Efectos cardiovasculares

Son modestos. Experimentalmente, en el perro a 
dosis bajas, entraña una disminución de la fre-
cuencia cardiaca de origen colinérgico, antagoni-
zada por la atropina11. El débito cardiaco no está 
modificado a pesar de la disminución de las resis-
tencias periféricas. A dosis superiores a 50 μg.kg-1, 
el fentanilo no altera de manera significativa las 
constantes hemodinámicas y presenta efectos car-
diovasculares menos marcados que las dosis equia-
nalgésicas de morfina.

Estas características hacen del fentanilo un analgési-
co de elección en los pacientes cardiacos y en los 
de alto riesgo.

Otros efectos periféricos

Los otros efectos periféricos son superponibles a los 
de la morfina.

El fentanilo es un medicamento capaz de producir 
una poderosa toxicomanía. Su índice terapéutico es 
de alrededor de 750.

Se presenta en ampollas de 5 ml, conteniendo 0,05 mg 
de producto activo por ml bajo forma de citrato.

UTILIZACIÓN CLÍNICA DEL FENTANILO EN 
ANESTESIOLOGÍA12

La buena tolerancia del fentanilo con relación a la 
posible aparición de efectos indeseables cardiovas-
culares (hipotensión, excitación o depresión cardia-
ca) y neurológicos (convulsiones) lo han convertido 
en uno de los analgésicos opioides más seguros para 
el empleo en los diferentes períodos operatorios, así 
como en diferentes técnicas anestésicas.

En el período operatorio

El conjunto de opioides poseen indicaciones y con-
traindicaciones de todo punto superponibles de un 
producto a otro. A parte de un tratamiento con 
IMAO (raro en nuestros días), que representa una 
contraindicación absoluta, todas las otras contrain-
dicaciones son relativas, sobre todo cuando se lleva 
a cabo la utilización de opioides en el período 
operatorio, donde es preciso sopesar la ventaja de 
su empleo o del riesgo al que se exponen. Más que 
de contraindicaciones, se debe hablar de precau-
ciones de su empleo, teniendo en cuenta los ante-
cedentes del paciente y el tipo de cirugía.
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El fentanilo en la actualidad se emplea con mucha 
frecuencia en los períodos preoperatorio e intraope-
ratorio, y en algunas ocasiones en el postoperatorio, 
mediante administración epidural continua o por 
ACP, conjuntamente con anestésicos locales.

En el período preoperatorio el fentanilo disminuye, 
igual que otros opioides, la excitabilidad refleja in-
ducida por el dolor, disminuyendo las reacciones 
neurovegetativas, temibles al principio de la aneste-
sia, y provocan un estado de sedación satisfactorio 
que se acompaña a menudo de amnesia.

En el período perioperatorio o intraoperatorio13 el 
fentanilo es utilizado por vía venosa, asociado a los 
anestésicos inhalatorios en la técnica denominada 
anestesia balanceada. Las dosis empleadas habitual-
mente son de 0,10 a 0,15 mg, asegurándose un des-
pertar rápido. Los efectos indeseables son idénticos 
a los de los otros opioides, quizás destacando la 
hipertonía sobre el músculo estriado que producen.

Igualmente, se utiliza conjuntamente con neurolép-
ticos en el curso de intervenciones quirúrgicas, dan-
do lugar a una técnica de anestesia endovenosa: la 
neuroleptoanalgesia de gran predicamento en la 
década de los 60.

Otras técnicas de anestesia, como la anestesia anal-
gésica y la anestesia analgésica secuencial, también 
tuvieron su momento de interés, pero en la actuali-
dad han quedado relegadas por las otras técnicas 
mencionadas.

En el postoperatorio se emplea conjuntamente con 
anestésicos locales por vía epidural, mediante bom-
bas de infusión que permiten la infusión continua, la 
ACP, y ambas, que es la técnica más utilizada.

Otras aplicaciones

Con frecuencia se emplea el fentanilo junto a anes-
tésicos locales, mediante técnica epidural continua, 
en el trabajo de parto y parto vaginal o cesárea, así 
como en el tratamiento del dolor del traumatismo 
torácico con fracturas costales múltiples. 

Vía transdérmica

Hace cuatro años se comercializó en nuestro país un 
nuevo preparado de fentanilo en forma de parche 
para administración transdérmica14,15.

El por qué de la elección de fentanilo para esta 
forma de administración es que este principio ac-
tivo posee determinadas características que lo ha-
cen ideal para su inclusión en un sistema de libe-

ración transdérmica (Durogesic® TTS). Dichas 
características son: bajo peso molecular (<1.000) 
que se asocia con una alta permeabilidad cutánea, 
siendo el del fentanilo de 336,5, y alta lipofilia y 
solubilidad, propiedades adecuadas para la admi-
nistración transdérmica y que el fentanilo también 
posee. 

Se presenta en forma de parche tipo reservorio en 
presentaciones de 25, 50, 75 y 100 μg/h cada 72 h, 
aunque en algunos pacientes el intervalo de dosifi-
cación es cada 48 h. El fentanilo pasa desde la capa 
adhesiva a la superficie cutánea formando un depó-
sito en las capas superiores de la piel, pasando de 
aquí a la circulación sistémica, aumentando la tasa 
de flujo hasta alcanzar el nivel de equilibrio.

En un período de 12 a 24 horas se alcanza una 
concentración relativamente constante, y entre 24 y 
72 horas después de la primera aplicación se obtie-
nen los niveles plasmáticos máximos y, una vez 
alcanzados, el nivel de analgesia se mantiene cons-
tante mientras dure la dosificación. 

Tras la retirada del parche, las concentraciones plas-
máticas de fentanilo descienden gradualmente, es-
timándose una disminución del 50% de la concen-
tración en unas 17 ± 2,3 horas.

Hay que reseñar que no existe actividad metabólica 
cutánea, realizándose el metabolismo igual que en 
la administración parenteral.

Siempre debemos iniciar el tratamiento con la dosi-
ficación más baja de 25 μg/h, creyendo en la nece-
sidad de disponer de parches de menor dosificación 
para el inicio, en muchas ocasiones.

Numerosos estudios clínicos avalan la eficacia del 
fentanilo en administración transdérmica, tanto en 
pacientes con dolor oncológico como no oncológi-
co16,20, así como la mejora de la calidad de vida. El 
nivel de satisfacción del paciente es muy elevado, ya 
que elimina la necesidad de “estar pendiente del 
reloj” para la siguiente dosis, disminuye la percep-
ción de enfermedad, disminuye el tiempo y los 
esfuerzos por parte del paciente y sus familiares, 
facilita el cumplimiento por parte del paciente al 
ser dosificación de tres días y de fácil aplicación, y 
permite dormir ininterrumpidamente. 

Ha mostrado un buen perfil de tolerancia global, 
siendo los efectos indeseables los que cabría esperar 
de cualquier opioide21, añadiendo como efecto pro-
pio de su forma de administración los trastornos de 
la piel en forma de irritación cutánea que aparece 
en contadas ocasiones (<0,1%).
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Vía transmucosa oral

Recientemente, se ha comercializado una nueva pre-
sentación de fentanilo en un sistema de liberación 
transmucosa oral (Actiq®)22-25.

La cavidad oral presenta una superficie extensa y una 
temperatura relativamente uniforme, siendo muy per-
meable, aproximadamente 20 veces más que la piel, 
estando además muy vascularizada. Todas estas ca-
racterísticas hace que ciertos fármacos sean capaces 
de atravesar la mucosa oral de forma rápida y direc-
ta, sin sufrir un fenómeno de primer paso a nivel 
hepático o intestinal, lo que hace incrementar la 
biodisponibilidad del fármaco consiguiendo un rápi-
do inicio de acción.

Los compuestos lipofílicos no ionizados, como el 
fentanilo, pasan fácilmente a través de la membranas 
celulares, atravesando las células de la mucosa para 
alcanzar la circulación sanguínea. El paso es rápido 
debido a que las células están estrechamente unidas. 
Además, también es rápido debido a la extensa área 
de absorción a nivel de la mucosa oral, el alto co-
eficiente de partición y la distancia relativamente 
corta hasta la circulación sanguínea.

Tras la administración de 15 μg/kg por vía transmu-
cosa oral en 15 min a voluntarios sanos se alcanzó 
una concentración máxima (Cmax) de 2,7 ng/ml a los 
5-10 minutos después de que la unidad de fentanilo 
fuese consumida completamente (tmax = 23 min).

La biodisponibilidad absoluta del fentanilo transmu-
cosa oral es el resultado de la suma de la proporción 
de fentanilo absorbido por vía transmucosa oral y del 
absorbido por vía oral. Por vía transmucosa oral se 
absorbe un 25% del principio activo, que es el res-
ponsable fundamental de su rápida actividad analgé-
sica. El 75% restante es deglutido, del cual el 50% 
sufre degradación debido a un fenómeno de primer 
paso, quedando disponible el restante 25% que se 
absorbe lentamente por vía gastrointestinal. Por tan-
to, la biodisponibilidad total del fentanilo oral trans-
mucosa es del 50% de las dosis administradas.

El fentanilo es metabolizado por el citocromo p450 
isoforma 3A4 en el hígado y mucosa intestinal y 
eliminado (más del 90%) por biotransformación26.

La curva de concentración del citrato de fentanilo 
oral transmucoso (OTFC) es similar al incrementar la 
dosis, la concentración plasmática máxima y el área 
bajo la curva se incrementan linealmente cuando se 
aumenta la dosis27.

Diferentes estudios controlados han confirmado la 
eficacia de CFOT en el tratamiento del dolor episó-

dico en pacientes afectos de cáncer24,28,29,30. Dos 
de los estudios controlados de CFOT siguieron una 
metodología prácticamente idéntica, diferenciándo-
se únicamente en el tipo de medicación para el 
tratamiento del dolor de base que utilizaban los 
pacientes24,28. El diseño de estos estudios era alea-
torizado, doble ciego, de titulación de dosis desde 
200 μg a 1.600 μg de CFOT para el tratamiento del 
dolor episódico en pacientes afectos de cáncer. En 
el estudio de Portenoy, et al., sesenta y cinco pa-
cientes tomaban opioides orales, 60-1.000 mg de 
morfina o equivalentes; en el estudio de Christie, 
et al., 62 pacientes utilizaban 50 a 300 μg/h fenta-
nilo trasdérmico.

Se tituló a los pacientes a una dosis de CFOT que 
fuese adecuada para tratar un episodio de dolor 
episódico con una sola unidad de CFOT, siendo 
ésta la definición de “dosis eficaz”. Aproximada-
mente un 75% de los pacientes en ambos estudios 
consiguieron alcanzar la titulación a una dosis efi-
caz y segura de CFOT. Se efectuó una comparación 
episódica de tipo abierto entre los parámetros de 
eficacia obtenidos en 2 días consecutivos del estu-
dio en que los pacientes fueron tratados eficazmen-
te con CFOT con los mismos parámetros obtenidos 
en 2 días previos al tratamiento con CFOT, en los 
que los pacientes recibían su tratamiento de resca-
te habitual para el dolor episódico. En ambos estu-
dios, CFOT mostró puntuaciones en la intensidad 
del dolor significativamente inferiores que las otras 
medicaciones de rescate habituales a los 15, 30 y 
60 minutos (p≤0,007). Las puntuaciones obtenidas 
para la diferencia en la intensidad del dolor a los 
15, 30 y 60 minutos fueron igualmente significati-
vamente mejores tras el tratamiento con CFOT 
(p≤0,017). CFOT mostró igualmente mejores pun-
tuaciones en el alivio del dolor que la medicación 
de rescate habitual en todos los puntos temporales 
estudiados (p≤0,0003). Es de destacar que en nin-
guno de los estudios la dosis eficaz de CFOT pre-
sentaba correlación alguna con las dosis de medi-
cación utilizada por los pacientes para el 
tratamiento del dolor de base.

Estos estudios demostraron que CFOT podía ser uti-
lizado a dosis efectivas para el tratamiento de los 
pacientes ambulatorios afectos de cáncer que pre-
sentan dolor episódico.

Otro estudio30 comparó la eficacia de CFOT frente a 
la morfina oral de liberación rápida en pacientes con 
dolor episódico secundario al cáncer y que seguían 
una pauta de tratamiento con opioides para el con-
trol de su dolor de base. Este estudio multicéntrico, 
doble ciego, doblemente enmascarado, cruzado 
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múltiple comparó dosis de 200 a 1.600 μg de 
CFOT con dosis de 15 a 60 mg de morfina oral de 
liberación rápida en el tratamiento del dolor epi-
sódico. Las mediciones de eficacia obtenidas por 
CFOT fueron significativamente mejores a las ob-
tenidas con morfina oral de liberación rápida en 
todos los tiempos evaluados durante la fase de 
doble ciego (p≤0,033) para las puntuaciones en la 
intensidad del dolor, diferencia en la intensidad 
del dolor, sumatorio de la diferencia en la intensi-
dad del dolor, alivio del dolor y alivio del dolor 
total obtenidas a los 15, 30, 45 y 60 minutos tras 
el inicio del tratamiento).

La evaluación global de la eficacia del tratamiento por 
parte de los pacientes fue significativamente mejor 
para el tratamiento con CFOT que para el tratamiento 
con morfina oral de liberación rápida (2.464 vs 2.110, 
p≤0,001). De los 68 pacientes que decidieron partici-
par en una fase de continuación abierta del estudio, 
64 (94%) eligieron continuar con CFOT frente a 4 pa-
cientes que eligieron la morfina oral de liberación 
rápida. Este estudio confirmó que CFOT presenta una 
eficacia superior a la morfina oral de liberación rápi-
da en el tratamiento del dolor episódico.

En conclusión, los estudios clínicos realizados con 
CFOT a dosis que oscilan entre los 200 y 1.600 μg 
han demostrado que es un tratamiento analgésico 
efectivo para los pacientes afectos de cáncer que 
presentan dolor episódico y que están recibiendo 
tratamiento opiáceo de mantenimiento para el con-
trol de su dolor de base. Las propiedades farmacoci-
néticas de CFOT conjuntamente con su forma de 
administración, ofrecen ventajas sobre las medica-
ciones actualmente disponibles para el tratamiento 
del dolor episódico.

El fentanilo por vía transmucosa oral se utiliza para 
el tratamiento del dolor episódico en pacientes 
afectos de dolor crónico tanto oncológico como 
no, debido a que sus características farmacociné-
ticas concuerdan con las fisiopatológicas del dolor 
episódico, es decir, presenta un inicio de acción 
rápido y la duración del mismo es relativamente 
corta (30 min). Posee un efecto analgésico muy 
potente con pocos efectos adversos, siendo un tra-
tamiento no invasivo, muy fácil de usar y cómodo 
para los pacientes. 

Se presenta en dosificaciones de 200, 400, 600, 
800, 1.200 y 1.600 μg.

El perfil de efectos indeseables es similar al de los 
otros opioides.

En la experiencia de los ensayos clínicos iniciales se 
utilizaron más de 41.500 unidades de CFOT, y se tra-

taron más de 38.500 episodios de dolor episódico 
en pacientes con cáncer, produciéndose muy pocos 
abandonos de la terapia como consecuencia de efec-
tos secundarios. Los efectos indeseables que se han 
presentado en los ensayos clínicos tras el tratamien-
to con CFOT han sido los típicamente observados 
con todos los opioides, habiéndose descrito especial-
mente somnolencia (9%), estreñimiento (8%), náu-
seas (8%), vértigos (8%) y vómitos (5%)12.
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1. NOMBRE DEL MEDICAMENTO. OxyContin® comprimidos de liberación prolongada 10 mg, 20 mg, 40 mg y 80 mg. 2. COMPOSICIÓN CUALITATIVA Y 
CUANTITATIVA. Los comprimidos de 10 mg contienen 9,0 mg de oxicodona como 10 mg de oxicodona clorhidrato. Los comprimidos de 20 mg contienen 18,0 mg 
de oxicodona como 20 mg de oxicodona clorhidrato. Los comprimidos de 40 mg contienen 36,0 mg de oxicodona como 40 mg de oxicodona clorhidrato. Los 
comprimidos de 80 mg contienen 72,0 mg de oxicodona como 80 mg de oxicodona clorhidrato. Para excipientes, ver sección 6.1. 3. FORMA FARMACÉUTICA. 
Comprimidos de liberación prolongada, redondos, convexos. Los comprimidos de 10 mg son de color blanco, grabados en una cara con OC y en la otra, con un 10. 
Los comprimidos de 20 mg son de color rosa, grabados en una cara con OC y en la otra, con un 20. Los comprimidos de 40 mg son de color amarillo, grabados 
en una cara con OC y en la otra, con un 40. Los comprimidos de 80 mg son de color verde, grabados en una cara con OC y en la otra, con un 80. 4. DATOS 
CLÍNICOS. 4.1. Indicaciones terapéuticas. Tratamiento del dolor grave. 4.2. Posología y método de administración. Los comprimidos OxyContin® se deben 
tragar enteros, no se deben partir, masticar ni triturar. La toma de los comprimidos de OxyContin® partidos, masticados o triturados lleva a una rápida 
liberación y absorción de una dosis potencialmente fatal de oxicodona. Adultos y ancianos: OxyContin® comprimidos deben tomarse a intervalos de 12 horas. 
La dosificación depende de la gravedad del dolor, el historial previo del paciente sobre necesidades analgésicas, peso corporal y sexo del paciente (en la mujer se 
alcanzan mayores concentraciones plasmáticas). La dosis inicial usual en pacientes ancianos debilitados, pacientes que no han tomado opiáceos, o pacientes que 
presentan dolor grave no controlado con opiáceos más débiles, es de 10 mg cada 12 horas. Posteriormente, la dosis deberá evaluarse cuidadosamente, 
diariamente si es necesario, para conseguir el alivio del dolor. Se puede aumentar, siempre que sea posible, en incrementos del 25% - 50%. La dosificación 
correcta para cualquier paciente individual es aquella que controla el dolor y que es bien tolerada, durante un total de 12 horas. La necesidad de una medicación 
de escape de más de dos veces al día indica que debe aumentarse la dosis de OxyContin® comprimidos. Conversión de morfina oral: Los pacientes que reciban 
morfina oral antes del tratamiento con OxyContin® deberán recibir su dosis diaria en base a la siguiente proporción: 10 mg de oxicodona oral equivalen a 20 mg 
de morfina oral. Se debe subrayar que esto es una guía para la dosis requerida de OxyContin® comprimidos. La variabilidad entre pacientes requiere que cada 
paciente sea valorado cuidadosamente para la dosis adecuada. Pacientes ancianos: Los estudios farmacocinéticos controlados en pacientes ancianos (de más de 
65 años) han mostrado que en comparación con adultos más jóvenes, el aclaramiento de oxicodona se reduce sólo ligeramente. No se han observado efectos 
secundarios no deseables en base a la edad, por tanto, las dosis de adulto y los intervalos de dosificación son adecuados. Dolor no-maligno: El tratamiento con 
OxyContin® deberá ser breve e intermitente a fin de minimizar el riesgo de dependencia. La necesidad de un tratamiento continuado deberá evaluarse a intervalos 
regulares. Los pacientes no deberán precisar, en general, más de 160 mg por día. Dolor oncológico: Se evaluará la dosis hasta que se consiga suprimir el dolor en 
el paciente, salvo que lo impidan unas reacciones adversas al fármaco incontrolables. Pacientes con deterioro o insuficiencia renal o hepática: A diferencia de los 
preparados de morfina, la administración de OxyContin® comprimidos no causa niveles significativos de metabolitos activos. No obstante, la concentración de 
oxicodona en plasma en este grupo de pacientes puede verse aumentada en comparación con pacientes con una función renal o hepática normal. Por tanto, la 
iniciación de la dosis deberá seguir un planteamiento conservador en estos pacientes, es decir, de un tercio a la mitad de la dosis habitual con una meticulosa 
evaluación de la dosis. En insuficiencia hepática grave, puede que sea necesario reducir la frecuencia de la dosificación. No existen datos sobre el uso de 
OxyContin® en pacientes sometidos a hemodiálisis. Adultos menores de 20 años y niños: No recomendado. 4.3. Contraindicaciones. Depresión respiratoria, 
lesiones en la cabeza, íleo paralítico, abdomen agudo, vaciamiento gástrico retardado, enfermedad obstructiva grave de las vías respiratorias, asma bronquial 
grave, hipercarbia, sensibilidad conocida a la oxicodona, morfina u otros opiáceos, enfermedad hepática aguda, administración concomitante de inhibidores de la 
monoamino oxidasa o en las dos semanas siguientes a la discontinuación de su uso. No se ha establecido la seguridad de OxyContin® utilizado pre-operatoriamente 
y hasta 24 horas de post-operatorio, y, por tanto, no puede recomendarse. 4.4. Advertencias y precauciones especiales de empleo. Al igual que con todos los 
narcóticos, es aconsejable una reducción de la dosis en caso de hipotiroidismo. Utilizar con precaución en pacientes dependientes a opiáceos, en pacientes con 
psicosis tóxica y en pacientes con presión intracraneal elevada, hipotensión, hipovolemia, enfermedades del tracto biliar, pancreatitis, trastornos inflamatorios del 
intestino grueso, hipertrofia prostática, insuficiencia adrenocortical, alcoholismo agudo, enfermedad hepática y renal crónica y pacientes debilitados. OxyContin® 
comprimidos no deberá utilizarse mientras exista la posibilidad de íleo paralítico. OxyContin® 80 mg comprimidos puede causar depresión respiratoria fatal cuando 
se administran a pacientes que no han sido tratados anteriormente con opiáceos. Si se sospecha un íleo paralítico o apareciese durante la utilización, deberá 
discontinuarse OxyContin® comprimidos de forma inmediata. Al igual que con todas las preparaciones de opiáceos, aquellos pacientes que se sometan a una 
cordotomía u otros procedimientos quirúrgicos que alivien el dolor, no deberán recibir OxyContin® comprimidos durante las 24 horas previas a la intervención. Si 
se indica un tratamiento posterior con OxyContin® comprimidos, la dosis deberá ajustarse a las nuevas necesidades post-operatorias. Al igual que con todas las 
preparaciones de opiáceos, OxyContin® comprimidos deberá administrarse con precaución tras la intervención abdominal, ya que se sabe que los opiáceos causan 
disfunción de la motilidad intestinal y no deberán utilizarse hasta que el facultativo esté seguro de una función intestinal normal. Puede producirse dependencia 
física en pacientes tratados con oxicodona. Una supresión drástica del fármaco o la administración de un antagonista opiáceo puede producir un síndrome de 
abstinencia. Cuando los pacientes ya no necesiten terapia con OxyContin® comprimidos los que reciban dosis de 20 – 60 mg/día pueden normalmente suspender 
el tratamiento de forma drástica y sin consecuencias. Las dosis más elevadas deberán reducirse durante varios días, de forma que la dosis diaria se reduzca en 
aproximadamente el 50% durante los dos primeros días y posteriormente un 25% cada dos días, hasta que el total de la dosis diaria alcance la dosis recomendada 
para pacientes que no hayan recibido opiáceos, es decir, 10 mg cada 12 horas. En ese momento, puede interrumpirse el tratamiento. Oxicodona tiene un perfil de 
abuso similar a la de otros agonistas opiáceos potentes. Oxicodona puede ser objeto de búsqueda y abuso por personas con alteraciones latentes o manifiestas 
de adicción. Los comprimidos de liberación prolongada no deben romperse, masticarse o triturarse y puede dar lugar a una sobredosis (ver Sección 4.2 y 4.9). El 
uso de OxyContin® comprimidos 80 mg está indicado solamente en pacientes con tolerancia a opiáceos y que requieran dosis diarias de oxicodona de 160 mg o 
superiores. Se deberá tener cuidado en la prescripción de esta dosis de comprimidos. Los comprimidos contienen 69.25 mg de lactosa por comprimido. 4.5. 
Interacciones con otros medicamentos y otras formas de interacción. OxyContin® deberá utilizarse con precaución y se reducirá la dosis en pacientes que 
usen depresores del sistema nervioso central, ya que los opiáceos potencian los efectos de las fenotiacinas, antidepresivos tricíclicos, anestésicos, hipnóticos, 
sedantes, alcohol, miorelajantes y antihipertensivos. Se sabe que los inhibidores de la monoaminoxidasa pueden modificar la acción de los analgésicos narcóticos 
produciendo excitación del SNC o depresión con crisis hiper o hipotensora. La oxicodona se metaboliza por el sistema enzimático citocromo P-450, pero no se ha 
realizado una evaluación completa de las interacciones con otros fármacos metabolizados por esta vía. La administración concomitante de quinidina, un inhibidor 
del citocromo P450-2D6, produjo un aumento del 11 % en la Cmax de Oxicodona, del 13 % en el AUC y del 14 % en el t½ de eliminación, observándose también 
un aumento en el nivel de noroxicodona. No se alteraron los efectos farmacodinámicos de Oxycontin®. Esta interacción puede observarse para otros inhibidores 
potentes de la enzima citocromo P450-2D6. La cimetidina y los inhibidores o sustratos del citocromo P450-3A4, tales como ketoconazol y eritromicina pueden 
inhibir el metabolismo de la oxicodona. 4.6. Embarazo y lactancia. OxyContin® comprimidos no está recomendado para su uso durante el embarazo. La 
oxicodona se excreta con la leche materna y puede causar depresión respiratoria en el lactante. OxyContin® comprimidos no deberá por tanto utilizarse en madres 
en periodo de lactancia. 4.7. Efectos sobre la capacidad para conducir y utilizar maquinaria. La oxicodona puede modificar las reacciones del paciente en 
diversos grados, dependiendo de la dosis y de la susceptibilidad individual. Los pacientes afectados no deberán conducir o manejar máquinas. 4.8. Reacciones 
adversas. Las reacciones adversas más comunes observadas son náuseas y estreñimiento, presentes ambas en aproximadamente 25% - 30% de los pacientes. 
Si las náuseas o vómitos causan problemas, la oxicodona puede combinarse con un antiemético. Como con cualquier opiáceo potente, se puede esperar 
estreñimiento, y tratarse con los laxantes adecuados. Si las reacciones adversas relacionadas con el opiáceo persisten, se debe investigar una causa alternativa. 
Las reacciones adversas del fármaco son las típicas de los agonistas opiáceos y tienden a disminuir con el tiempo, a excepción del estreñimiento. Una previsión 
de las reacciones adversas del fármaco y un tratamiento adecuado del paciente pueden mejorar la aceptabilidad. Al igual que con otros opiáceos, la reacción 
adversa más grave es la depresión respiratoria (ver apartado sobredosis). Este efecto es más probable en ancianos, en pacientes debilitados o que no toleran los 
opiáceos. Las reacciones adversas del fármaco observadas durante los ensayos clínicos fueron: Muy comunes (> 10 %) Digestivas: Estreñimiento, vómitos, 
náuseas. Nerviosas: Somnolencia, vértigo. Piel y extremidades: Prurito. Comunes (1-10 %) Cuerpo entero: Edema, fiebre, dolor abdominal, astenia, cefaleas. 
Cardiovasculares: Vasodilatación. Digestivas: Anorexia, diarrea, sequedad de boca, dispepsia, flatulencia. Nerviosas: Sueños anómalos, ansiedad, confusión, 
depresión, insomnio, alucinaciones, debilidad. Respiratorias: Disnea, broncoespasmo. Piel y anejos: Rash, sudoración. Genito-urinarias: Trastornos urinarios. Raros 
(0.1 – 1 %). Cuerpo entero: Escalofríos, dolor torácico, reacción alérgica. Cardiovasculares: Palpitaciones, síncope. Digestivos: Disfagia, gastritis, úlceras bucales, 
eructos, íleo, estomatitis, espasmos biliares. Endocrinos: Síndrome de secreción inapropiada de la hormona antidiurética. Metabolismo y Nutrición: Deshidratación, 
cambio de peso. Nerviosos: Marcha anormal, amnesia, despersonalización, euforia, hiperquinesia, hipertonía, hipoestesia, hipotonía, trastornos del habla, estupor, 
temblores, espasmo muscular, vértigo, crisis epilépticas, cambios de humor, parestesia, pensamientos anómalos, síndrome de retirada, disminución de la líbido. 
Respiratorios: Rinitis, epistaxis, hipo, alteración de la voz. Piel y anejos: Piel seca. Sentidos especiales: Trastornos lagrimales, visión anormal, perversión del gusto, 
tinnitus, Miosis. Genitourinarios: Retención urinaria, amenorrea, impotencia. Puede aparecer tolerancia en pacientes tratados con OxyContin®, aunque no ha sido 
un problema significativo durante el programa de ensayos clínicos. A los pacientes que requieran un notable escalonamiento de la dosis, se les deberá revisar su 
régimen de control del dolor de forma cuidadosa. Una supresión brusca de OxyContin® comprimidos o la administración de un antagonista de los opiáceos puede 
dar como resultado un síndrome de abstinencia, caracterizado por ansiedad, irritabilidad, escalofríos, sofocos, piloerección, dolor de articulaciones, rinorrea, 
diaforesis, calambres abdominales y diarrea. Si el régimen de reducción de dosis recomendado en el punto 4.4 causa un síndrome de abstinencia, deberá 
aumentarse ligeramente la dosis hasta que desaparezcan los signos y los síntomas. Se comenzará, entonces, de nuevo la reducción de la dosis, con períodos más 
largos entre cada reducción. 4.9 Sobredosis. Los signos de toxicidad por oxicodona y de sobredosis son pupilas puntiformes y depresión respiratoria. La depresión 
respiratoria puede resultar en apnea, parada respiratoria, depresión circulatoria, hipotensión, coma o muerte. Tratamiento de sobredosis por oxicodona: Se deberá 
prestar atención inmediata para el restablecimiento de las vías respiratorias del paciente e instalar ventilación asistida o controlada. En el caso de sobredosis 
masiva administrar por vía intravenosa 0,8 mg de naloxona . Repetir a intervalos de 2 –3 minutos según sea necesario o mediante infusión de 2 mg en 500 ml de 
solución salina normal o dextrosa al 5% (0.004 mg/ml). La infusión deberá administrarse en proporción a la dosis en bolo previamente administrada y deberá estar 
de acuerdo con la respuesta del paciente. No obstante y dado que la duración de la acción de la naloxona es relativamente corta, el paciente deberá ser 
cuidadosamente controlado hasta que se restablezca de una forma fiable la respiración espontánea. OxyContin® comprimidos continuará liberándose y 
añadiéndose a la carga de oxicodona hasta 12 horas después de la administración, por lo que el control de la sobredosis de oxicodona deberá modificarse en 
consecuencia. Para sobredosis menos graves, administrar 0.2 mg de naloxona por vía intravenosa, seguido de incrementos de 0,1 mg cada 2 minutos si fuera 
necesario. La naloxona no deberá administrarse en ausencia de una depresión respiratoria o circulatoria clínicamente significativa secundaria a la sobredosis por 
oxicodona. Se deberá administrar naloxona con precaución a aquellas personas de las que se sabe o se sospecha que son físicamente dependientes a la 
oxicodona. En tales casos una inversión drástica o completa de los efectos opiáceos puede precipitar dolor y síndrome de abstinencia agudo. Puede ser necesario 
vaciar el contenido gástrico, ya que puede ser conveniente o útil la retirada del fármaco no absorbido, en especial cuando se haya ingerido una formulación de 
liberación modificada. 5. PROPIEDADES FARMACOLÓGICAS. 5.3. Datos Preclínicos sobre seguridad. La oxicodona no induce anormalidades en ratas a dosis 
de hasta 8 mg/kg/día ó en conejos a dosis de hasta 5 mg/kg/día. No se han realizado estudios de fertilidad, peri- y post-natales. Los ensayos in vitro mostraron 
que la oxicodona es potencialmente clastogénica, pero no se ratificaron estos datos en los estudios in vivo, incluso a dosis tóxicas. No se han realizado estudios 
de oxicodona en animales para evaluar su potencial carcinogénico, debido a la prolongada experiencia clínica con el principio activo. 6. DATOS FARMACÉUTICOS. 
6.1 Lista de Excipientes. Lactosa F. Eur. Povidona F. Eur. Polímero de dispersión amoniometacrilato. Acido Sórbico. Triacetina USP. Alcohol estearílico F. Eur. Talco 
F. Eur. Estearato de magnesio F. Eur. Hipromelosa (E-464). Hidroxipropilcelulosa F. Eur (10 y 80 mg comprimidos, solamente). Dióxido de titanio (E-171). Macrogol 
(F. Eur.). Polisorbato 80 F. Eur. (20 y 40 mg comprimidos, solamente). Oxido de hierro (E172) (20, 40 y 80 mg comprimidos, solamente). Indigo carmín (E132) (80 
mg comprimidos, solamente). 6.2. Incompatibilidades. No se conocen. 6.3. Período de validez. 3 años. 6.4 Condiciones especiales de conservación. Conservar 
a temperatura inferior a 25ºC. 6.5 Naturaleza y contenidos del envase. Blisters de PVC con lámina de aluminio conteniendo 28 comprimidos. 6.6. Instrucciones de 
uso. Ninguna. DATOS ADMINISTRATIVOS. 7. TITULAR DE LA AUTORIZACIÓN DE COMERCIALIZACIÓN. Mundipharma Pharmaceuticals S.L. C/ Velázquez nº 21. 
28001 Madrid. España. 8. NÚMERO DE LA AUTORIZACIÓN DE COMERCIALIZACIÓN. OxyContin® 10 mg Nº Registro 63.446. OxyContin® 20 mg Nº Registro 63.447. 
OxyContin® 40 mg Nº Registro 63.448. OxyContin® 80 mg Nº Registro 63.449. 9. FECHA DE LA PRIMERA AUTORIZACIÓN/RENOVACIÓN. 28 Mayo 1998. 10. FECHA 
DE LA REVISIÓN (PARCIAL) DEL TEXTO. Diciembre 2002. 11. CONDICIONES DE DISPENSACION POR EL S.N.S.: Con receta médica. Con receta de estupefacientes. 
OxyContin® 10 mg, envase con 28 comprimidos, 15,92 € (IVA). OxyContin® 20 mg, envase con 28 comprimidos, 31,91 € (IVA). OxyContin® 40 mg, envase con 28 
comprimidos, 64,29 € (IVA). OxyContin® 80 mg, envase con 28 comprimidos, 105,87 € (IVA). Financiado por el S.N.S, aportación reducida (cícero).
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