




Agonisti ed antagonisti















Inibitore: reversibile Inattivatore: irreversibile







Farmaci agonisti reversibili
Il legame farmaco-recettore inizia una cascata di 

eventi intracellulari (secondi messaggeri) che 
portano a risposte cellulari, e quindi dell’organo 
e del sistema.  

	  
F + R   	 	 	 RF* (complesso attivo)
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Farmaco Antagonista: un F. che, pur legandosi ad un R. è 
incapace di produrre una risposta biologica, ma inibisce 
(parzialmente o completamente) l’effetto di un agonista 
che agisca attraverso lo stesso recettore 

Sono divisi in 2 classi a seconda che competano o meno con 
l’Agonista per il legame col recettore

•  Antagonista competitivo o sormontabile (Il legame 
antagonista-recettore può avvenire sullo stesso sito recettoriale 
dell’agonista e quindi le due molecole competono per un sito 
comune) 

•  Antagonista non competitivo o insormontabile (Il legame 
antagonista-recettore può essere irreversibile oppure può avvenire 
su un sito “allosterico” cioè regolatorio e rendere il recettore meno 
accessibile all’attivazione da parte dell’agonista) 



 Antagonista competitivo o sormontabile (Il legame antagonista-
recettore può avvenire sullo stesso sito recettoriale dell’agonista e 
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 Antagonista competitivo o sormontabile (Il legame antagonista-
recettore può avvenire sullo stesso sito recettoriale dell’agonista e 
quindi le due molecole competono per un sito comune)
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Come si valuta l’attività di una molecola 
antagonista competitivo?
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 Antagonista non competitivo o insormontabile (Il legame 
antagonista-recettore può essere irreversibile oppure può avvenire 
su un sito “allosterico” cioè regolatorio e rendere il recettore meno 
accessibile all’attivazione da parte dell’agonista) 
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Come si valuta l’attività di un antagonista 
non competitivo?
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 Agonista A da solo
 AA +Antagonista conc 1 
 AA +Antagonista conc 10
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Come si valuta l’attività di una 
molecola ?

• Agonista: 
Concentrazione efficace 50%  (EC50, 

ED50) 

• Antagonista: 
Concentrazione inibitoria 50%  (IC50, ID50) 



“Lo stesso medicamento dovrebbe 
avere sempre la stessa azione, ma 
così non è  poiché essa varia molto nei 
vari casi e a secondo i vari individui in 
cui sono adoperati” 

….. Problemi legati all’uso dei farmaci! 



REAZIONE AVVERSA DA FARMACI 
DEFINIZIONE DELL’OMS  

(Tech Rep Serv WHO, n. 498, 1972) 

Una risposta ad un farmaco che procuri danno e 
che sia non intenzionale, e che si verifica alle dosi 

normalmente utilizzate nell’uomo per profilassi, 
diagnosi o terapia.



CLASSIFICAZIONE DELLE ADR IN BASE 
AL MECCANISMO

➢ Effetti collaterali 
➢ Effetti tossici 
➢ Reazioni immuno-mediate 

(ipersensibilità o allergie) 
➢ Reazioni farmacogenetiche 

(idiosincrasia, iperattività) 
➢ Farmacodipendenza 
➢ Teratogenesi (embrio- fetotossicità)



Effetti che accompagnano l’azione terapeutica del farmaco e che si 
verificano in organi o distretti diversi da quelli desiderati. Sono dovuti 
essenzialmente alla sua distribuzione in tutto l’organismo 
➢  Cefalea da nitrati 
➢  Nausea da digitale (digitossina) 
➢  Ipokaliemia da diuretici

Sono espressione della tossicità del farmaco e si possono verificare 
anche a specifiche dosi terapeutiche in particolari pazienti, o in 
determinate condizioni cliniche 
➢  Alcalosi respiratoria da aspirina 
➢  Danno epatico da paracetamolo 
➢  Aritmie da digitale

EFFETTI COLLATERALI

EFFETTI TOSSICI



• Le interazioni tra farmaci sono una delle 
principali fonti di problemi clinici 

• Le interazioni farmacodinamiche in genere si 
possono prevedere in base all’azione dei farmaci 

• Le interazioni farmacocinetiche sono di difficile 
previsione, sia quali- che quantitativamente 

• Il metabolismo da citocromo P450 rappresenta 
il principale sito di interazioni farmacocinetiche

INTERAZIONI TRA FARMACI



• Si definisce indice terapeutico di un farmaco il  
rapporto tra dose tossica 50% (TD50 *) e dose 
efficace 50% (ED50) 

•  Un buon indice terapeutico dovrebbe essere > 
di 10 (TD50 >> > ED50) 

• La finestra terapeutica è l’intervallo di [C] nel 
quale si ottiene un buon risultato terapeutico 
senza che si manifestino effetti collaterali  

Sicurezza di un farmaco


