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Introducao

O avanco da medicina proporcionou o desenvolvimento da farmacologia, e
disponibilizacdo de farmacos, que sao apresentados de forma a garantir 0 sucesso na sua
administracao.

O conhecimento da farmacologia clinica dos anestésicos locais (AL) inclui um
entendimento que permite a possibilidade da sua utilizacdo de forma segura na pratica
clinica e cirargica diaria. Eles sé@o utilizados rotineiramente em Centro Cirurgico, Pronto
Socorro, Unidade de Terapia Intensiva, Consultorios Odontologicos, dentre outros.

O objetivo desse trabalho &€ compreender a farmacologia dos anestesicos locais e
proporcionar conhecimento a equipe multidisciplinar que participa do momento da
sua administracao, e assim minimizar as complicacoes resultantes do seu uso.

concelto

Sao substancias que induzem de forma transitoria a perda da sensibilidade dolorosa,
motora e autondmica em uma porcao do corpo.

Historia

Em 1884 Karl Koller fez uma instilacdo de cocaina na conjuntiva ocular e a apresentou
como AL. Esse fato foi um marco para a anestesia local, pois ele demonstrou a acao do
farmaco como AL. Em virtude de seus efeitos sistemicos, da potencial dependéncia fisica
e psiquica, a cocaina foi substituida pela procaina em 1904. A lidocaina foi introduzida no

mercado em 1948, a bupivacaina em 1950, a ropivacaina em 1966, a etidocaina em 1970,
e a levobupivacaina em 2000.

Propriedades Fisico-Quimicas

Os AL sio classificados a partir da ligacdo do residuo aroméatico ESTER ou AMIDA. A
estrutura molecular basica dos AL mais e constituida de trés partes (Fig. 1):

1. Grupo hidrofdbico e lipofilico, normalmente um anel aromatico;

2. Cadela intermediaria, geralmente um éster ou uma amida;

3. Grupo hidrofilico, em geral uma amina terciaria.

Figura 1 — Formula Estrutural dos AL
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Fonte: Miller, Ronald D. Bases da Anestesia, Editora Elsevier, 62 edicao, Rio de Janeiro, 2012

Classificacao

Uma das classificacOes utilizada para os AL é a ligacao entre a cadela intermediaria e 0
grupo aromatico. Essa ligacdo pode ser do tipo ESTER ou do tipo AMIDA (Fig. 2).
>ESTERES: cocaina, tetracaina

» AMIDAS: lidocaina, bupivacaina e prilocaina
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Os AL agem inibindo a conducao dos nervos perifericos, basicamente por um decréscimo
na permeabilidade ao sdédio que impede a despolarizacdo da membrana e a conducao no
tecido nervoso. Essa acao dos AL é decorrente de sua interacao direta com canais de Na+.
Ambas as formas, Ionizadas e nao Ionizadas, estao envolvidas na atividade
farmacologica. A base, lipossoluvel, difunde-se pela membrana celular, enquanto a forma
carregada € muito mais ativa em bloquear o canal de sodio.

Farmacocinetica

Os AL tém uma farmacocinetica diferente da maioria dos famacos, pois Ssao
administrados (injetados) em areas proximas aos nervos que devem ser anestesiados. A
absorcao e a circulacao sisttmica minimizam ou diminuem o efeito anestésico. Quanto a
metabolizacdo, os éesteres sdo rapidamente metabolizados pelas esterases plasmaticas, ja
os amidas sofrem metabolizacdo pelas enzimas hepaticas. A excrecao é feita pelos rins. A
Industria farmacéutica disponibiliza preparacoes que atenuam a absorcao dos AL atraves
da adicao de um vasoconstritor como a adrenalina ou fenilefrina. Estas preparacoes
amenizam possiveis efeitos sistémicos (Toxicidade), porém seu uso nao pode ser feito em
extremidades de corpo.

Dose

Doses indicadas para um adulto (Fig. 2) (retiraria 1sso, pois esta repetindo a legenda da
tabela)

Figura 2 — Dose Maxima em Adultos

Droga 5em adrenalina Com adrenalina
2-cloroprocaina 11 mgfkg 14 mgfkg
lidocaina 435mgfkg 7 mg/kg
Prilocaina 7 mq 8,5 mg/kg
Mepivacaina 43 5mglkg 7 mafkg
Bupivacaina 2,5 mgfkg 3 mafkg
Levobupivacaing 2 ma/kg 5,5 ma/kg
Ropivacaina 3 molkg 11 mafkg
Toxicidade

A toxicidade e proporcional ao grau de absorcao vascular dos AL.

Sintomas Iniciais: fala acelerada e empastada; distarbios auditivos; desorientacao; gosto
metalico na boca; diplopia, escotomas; agitacdo psicomotora, parestesia lingual e
perioral, tremores. Progressao: letargia,; sonoléncia;, diminuicao dos movimentos,
diminuicao do tonus muscular; bradipnéia; hipotensao. Convulsdes: movimentos tonico-
clonicos generalizados; apnéia, hipoxia, cianose; hipotensdao pronunciada; arritmias
cardiacas; parada cardiorrespiratoria. Tratamento: 1. Oxigenacdo e ventilacao; 2.
benzodiazepinicos (diazepam 0,2 a 0,3 mg/kg); 3. Tiopental (5 a 7 mg/kg), quando nao ha
resposta com uso de diazepam; succinilcolina (1 mg/kg) para facilitar a ventilacao e a
entubacao nos casos graves.
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