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ANESTESICOS LOCALIS.
ASPECTOS PRATICOS E FUNDAMENTOS
FARMACOLOGICOS PARA A SUA CORRECTA
UTILIZACAO EM CLINICA DENTARIA.*

Fernando Martins do Vale*

mrmines cimica estomatologica.

=1 MO: Neste artigo procurou-se fazer uma revisio muito breve, das hases farmacolégicas relacionadas com
; sico¥ locais e vasoconstrictores frequentemente associados, no sentido de sensibilizar o leitor para os
msews destes farmacos, propondo (e fundamentando) precaugdes para evitar as complicacdes iatrogénicas na

“ESTEACT: This is a brief pharmacological review, about local anesthetics and associated vasoconstrictors,
samdme out the toxicity of these drugs, and the practical precautions needed to avoid iatrogenic complications.

Faras-chave: Anestésicos locais, Vasoconstrictores, Bases Farmacoldgicas, Efeitos Adversos, Precaucies.

Sev-words: Local anesthetics, Vasoconstrictors, Pharmacological basis, Side effects, Precautions.

DEFINICAO

J= znestigsicos locais (AL) sdo farmacos que
=2m a condu¢do nos axdnios, provocando
=z, etimoldgicamente definida pela ausén-
tidos, no territdrio inervado pelos referi-

0s

destes farmacos resulta do bloqueio
: cznais de sédio (1-5). Conforme é sabido, o
=r=Zo funcional destes canais de sddio, é funda-
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mental para a génese dos poténciais de ac¢fio em
todas as membranas excitaveis. Como o blogueio
dos canais de sédio provocado pelos anestésicos
locais (AL), ¢ exercido em todas as membranas
excitaveis do organismo, incluindo as das células
do sistema nervoso central (SNC) e aparelho cardio-
-vascular (1-5), é facilmente compreensivel que,
contrariamente ao que o nome sugere, os AL
tenham intensos efeitos sistémicos.

Com a finalidade de reduzir os efeitos sistémi-
cos dos AL, ¢ habitual associar a estes, compostos
com acg¢do vasoconstrictora, ndo sé para dimi-
nuir a absorgdo sistémica do AL e a consequente
toxicidade sistémica, mas também para prolongar
o tempo da anestesia (1-5). Nalguns casos pretende-se
também um efeito hemostatico (4). Porém, se os
AL podem ser toxicos, os vasoconstrictores sdo
talvez ainda mais perigosos (pelo menos em certos
doentes), e por isso, as solugdes contendo vaso-
constrictores, podem contrariamente ao pretendi-
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do, aumentar a probabilidade de surgirem com-
plicacdes iatrogénicas.

O objectivo do presente texto, ¢ apenas o de
relembrar alguns aspectos praticos e respectivos
fundamentos tedricos, necessarios para uma utili-
zagdo segura dos AL, em especial se associados a
vasoconstrictores.

II — ALGUNS ASPECTOS FARMACOLOGICOS.
1 — Quimica

A molécula dos AL, tem basicamente um anel
aromadtico lipofilico, ligado por uma cadeia inter-
média a uma amina terciaria hidrofilica aceitado-
ra de protdes. A existéncia na cadeia intermédia
de uma fun¢fo amida ou éster, vai permitir classifi-
car os anestésicos locais em dois grandes grupos
com caracteristicas proprias importantes (1-5):

AL tipo amida: Lidocaina, Etidocaina, Bupiva-
caina, Mepivacaina, Prilocaina, Articaina.

AL tipo éster: Procaina, Clorprocaina, Propo-
xicaina, Tetracaina e Cocaina.

Quando em solugdo, dependendo do pH do
meio e da constante de dissociagio de cada com-
posto, as moléculas dos AL podem aceitar protdes
na amina terciaria, ficando assim as moléculas
polarizadas, o que reduz a sua lipossolubilidade, e
portanto a sua capacidade de travessia de mem-
branas, a qual ¢ fundamental a penetragio teci-
dular do AL (I-5). Estas alteraces moleculares
podem explicar, o motivo pelo qual os AL actuam
com dificuldade em zonas de infec¢io (1-5) (onde
as bactérias produzem &cido lactico que baixa o
pH do meio), e igualmente permitem perceber a
razdo por que as solugbes de AL com epinefrina e
outros vasoconstrictores actuam mais lentamente,
ja que estas solugBes contém como estabilizante
(do vasoconstrictor) o bissulfito de sodio que
baixa o pH (4.

2 — Farmacocinética.

Quando se injecta o AL, devemos sempre ter
em conta que além da quantidade de farmaco que
se fixa nessa zona produzindo a desejada aneste-
sia loco-regional, uma parte do farmaco atravessa

a barreira vascular e entra em circulagio, provo- -

candoc a nivel sistémico varios efeitos adversos. A
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este respeito lembremo-nos que a regra mais im-
portante de seguranga, a aspiragéo antes da injec-
¢do, é impossivel com certo tipo de seringas
ainda usadas (antigas seringas de Fisher), com as
quais podera suceder todo o AL entrar em circula-
¢do, e consequentemente, a anestesia local sera
provavelmente nula e a probabilidade dos efeitos
adversos maxima.

Diversos factores podem alterar a distribuigio
local e sistémica dos AL: a difusibilidade das
moléculas, a sua fixacfio nas proteinas e lipidos
tissulares (mais intensa com 08 compostos com
maior lipossolubilidade que sdo os mais potentes),
o pH do meio e a vascularizacio do tecido. De
todos os factores referidos, talvez o mais impor-
tante seja a vascularizacio do tecido, devendo-se
salientar que a mucosa gengival é ricamente vas-
cularizada.

O metabolismo dos AL ¢ diferente consoante
seja uma amida ou um éster. As amidas sio
degradadas pelo figado, enquanto os ésteres sdo
hidrolisados por colinesterases plasmadticas, com a
libertagdo do PABA (ac. para-amino-benzdico),
radical que pode ser alergénico, o que explica a
maior incidéncia de reacgdes anafildcticas com os
AL do tipo éster (1-5). Refira-se ainda que este
radical PABA ¢ também comum a molécula das
sulfamidas (possibilidade de alergias cruzadas).

Quanto a sua poténcia os AL podem classificar-
-se em 3 grupos (1-3):

* poténcia reduzida: procaina, clorprocaina

* poténcia intermédia: lidocaina, clorprocaina,
prilocaina

* poténcia elevada: bupivacaina, etidocaina, te-
tracaina e ropivacaina.

IIT — EFEITOS ADVERSOS.

Como ja foi referido, os AL interferem com o
funcionamento das membranas excitdveis, pelo
que facilmente se compreende que os efeitos ad-
versos mais intensos se exercam sobre o sistema
nervoso central (SNC) e o aparelho cardio-vascular,
como uma extensio das suas propriedades far-
macodindmicas no caso de sobredosagem absolu-
ta ou relativa. '

A — Efeitos no sistema nervoso central (SNC).
No SNC existem neurénios inibitorios, cuja
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E — A cocaina

A cocaina é um AL que difere dos restantes,
por impedir a recaptagio da noradrenalina (au-
mentando por isso os seus efeitos), pelo que pro-
voca vasoconstrigio e por vezes arritmias. Provo-
ca também farmaco-dependéncia (1-5).

IV — PRECAUCOES COM OS AL.

Para evitar complica¢des com os AL € necessa-
rio respeitar certas regras (3.4):

a — Aspirar com a seringa antes de Injectar as
solucdes de AL,

b — Injectar lentamente o AL.

¢ — Como alguns compostos tém um inicio
lento de accdo (mepivacaina, bupivacaina, tetra-
caina e procaina) (3,9) deve-se esperar pelo tempo
de laténcia dos corfipostos, antes de reinjectar o
AL (o que s0 iria contribuir para aumentar a
possibilidade duma sobredosagem).

d — Sempre que se pratica anestesia local, de-
vem existir (e com facil acesso):

| — meios bésicos de reanimacio (nomeada-
mente meios de suporte ventilatorio, para tratar
uma eventual paragem respiratoria).

2 — alguns farmacos adequados ao tratamento
de situagdes de urgéncia, como por exemplo um
vasodilatador do tipo da nifedipina para tratar
uma crise hipertensiva, ¢ adrenalina para adminis-
trar no caso de choque anafilactico.

e — Seleccionar os compostos a usar em fun-
¢do da patologia do doente:

1 — evitar os ésteres em doentes atopicos

2 — evitar a bupivacaina nos doentes cardia-
cos, sobretudo no caso de existirem alteragdes da
condutibilidade.

3 — evitar a prilocaina e a articaina em insufi-
cientes respiratdrios ou no caso de anemia. '

4 — se houver antecedentes sugestivos de hi-
pertermia maligna ndo se devem usar as amidas,
assim como a suspeita de deficiéncia de pseudo-
-colinesterases contra-indica o uso dos ésteres.

f — Manter contacto verbal com o doente, pa-
ra mais facilmente detectar altera¢des do SNC.

g — Respeitar as doses méaximas de AL e do
vasoconstrictor.
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V -- DOSES MAXIMAS DOS AL.

Iremos apenas referir-nos aos compostos mais
usados. O Quadro I dé-nos as doses maximas
(mg/kg, e no adulto médio) em administracio
tinica, e a duragdo da analgesia apGs anestesia de
infiltracdo. Em relagdo as doses maximas, deve-
-s¢ salientar que nos doentes com marcada pato-
logia associada, estas doses devem ser reduzidas, e
quanto ao uso de vasoconstrictores, com certo
tipo de doentes ¢ necessario pensar primeiramente
na dose maxima do vasoconstrictor (vide abaixo).

Como se pede verificar numa leitura atenta do
Quadro 1, as concentracdes de adrenalina (epine-

Jrina) mais elevadas que 1/100.000, nio aumen-

tam a duragio da anestesia (4). Assim, a utiliza-
¢do das concentracdes a 1/50.000 e 1/80.000,
ndo parecem dar qualquer beneficio, ¢ pelo con-
trario, podem aumentar bastante os riscos cardio-
-vasculares. Recordemo-nos que nos doentes car-
diacos, doses de epinefrina superiores a 40 pg sZo
francamente desaconselhadas, ¢ isto corresponde
a apenas 2 ml da concentragio de 1/50.000 de
epinefrina (valor aproximado dum cartridge). Se
o que se pretende com as altas concentragbes de
epinefrina é uma ac¢io hemostatica, devemo-nos
lembrar que este fArmaco provoca no pos-operatdrio
um fendmeno de “rebound” hemorragico (4). Nesse
caso ¢ preferivel usar a fenilefrina, que embora
induza uma vasoconstriccio menos intensa, ¢ no
entanto mais prolongada e desprovida de fenome-
nos de rebound hemorragico, sendo a perda total
de sangue mais reduzida com este composto (4),

Para calcular a dose de um determinado volu-
me duma solu¢do de AL, devemos ter em conta a
respectiva percentagem. Uma solucdo a Y9 de
AL significa que existem ¥ gramas do AL em 100
mls da solucdo, isto é, (¥ X 1000) mg/100 ml,
logo, (¥ X 10) mg/ml. Como regra pratica, multi-
plicando a percentagem por 10, temos a quantida-
de de AL em mg por cada ml.

No calculo da dose de vasoconstrictor que um
determinado volume duma solugdo de AL con-
tém, € preciso ter em conta que a concentragio
do vasoconstrictor estd expressa em permilagem,
isto é, existe 1 grama/ Y X 1000 mls. Uma solucgio
de epinefrina a 1/50.000 quer significar que existe
1 grama = 1000 mg de epinefrina em 50 X 1000 mls
da solugdo, como 1 mg = [1000ug, isto equivale a
dizer que ha 1000 pg/50ml = 20 pg/ml.
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QUADROI

Dose Maxima
(mg/kg e adulto)

Lidocaina* 4.4 mg/kg (300 mg)
2%
2% c/epinefrina 1/100.000
2% c/epinefrina 1/50.000
Mepivacaina* 4.4 mg/kg (300 mg)
3% .
2% c{levonordefrina 1/20.000
2% c/epinefrina 1/200.000
Etidocaina* 4 mg/kg (300 mg)
1.5% c/epinefrina 1/200.000
Bupivacaina* 1.3 mg/kg (175 mg)
0.5% c/epinefrina 1/200.000

Prilocaina™ 6 mg/kg (400 mg)
4%
49 c/epinefrina 1/200.000
Articaina* 5 mg/kg (criangas)

Duracio da Analgesia (min)

6-7 mg/kg (500 mg, adulto)

4% c/epinefrina 1;200.000
4% c/epinefrina 1/100.000
Clorprocaina* 8 mg/kg (600 mg)
2% :
Propoxicaina/Procaina** 6 mg/kg
0.4% propoxicaina
+ 2% procaina
+/norepinefrina 1/30,000
/ou levonordefrina 1/20.000

* = AL tipo amida; ** = AL tipo éster.

Pulpar Tec. Moles
5-10 60-120
60-90 180-240
60-90 180-240
20-40 120-180
60-90 180-240
45-60 120-240
90-180 240-540
90-180 240-540
10 90-120
60-90 120-240
45 180-240
75 180-300
<10 30-45
30-60 120-180

Modificado de Malamed (1986) ¢, Cousins (1980) e Concepcion e Covino (1984) .

1 — OS YASOCONSTRICTORES,

diminuir a absorgdo sistémica dos AL,
=m=orzndo os seus efeitos adversos e aumentando
x Zuracio da anestesia, associa-se com frequéncia
== AL um composto com acgdo vasoconstricto-
== Refire-se contudo, que a duragdo de efeitos
Zo= AL mais potentes, ¢ menos influenciada pela
a.cZ0 de vasoconstrictores (9).
£ n=cassério ter igualmente em conta que estes
zsnconsirictores tém também efeitos adversos,

soor=tuzdo a nivel do sistema cardiovascular, por

=Owtebro Revista Portuguesa de Estomatologia e Cirurgia Maxilofacial

vezes até mais perniciosos que os dos AL. Por
outro lado, sendo compostos extraordinariamente
activos, tornam-se perigosos mesmo em doses
muito pequenas, e deste modo as solucdes de AL
com concentracdes elevadas de vasoconstrictores
(1/50.000 ou 1/80.000), colocam problemas de
toxicidade mais graves e precoces com o vaso-
constrictor do que com o AL.

Para exemplificar este ponto de vista, vejamos
0 caso em que se usa uma solugo de lidocaina a
2% com epinefrina a 1/50.000. Com apenas 10 ml
(aproximadamente 5 cartridges) temos uma dose
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de 200 mg lidocaina e 200ug epinefrina, isto é
atingimos a dose téxica da epinefrina em primeiro
lugar (no adulto saudavel, a dose méxima de
epinefrina é de apenas 200ug e a de lidocaina € de
300mg). Se o doente em causa fosse cardiaco
(dose aconselhada inferior a 40ug), com grande
probabilidade haveria um desenlace fatal provo-
cado pela sobredosagem relativa de epinefrina.
Neste caso a lidocaina, embora numa dose ja
elevada, pode até ser benéfica em certas patolo-
gias cardiacas como no caso de arritmias.

Para melhor compreender os efeitos dos vaso-
constrictores, convém relembrar umas breves no-
¢des sobre a fisiologia do sistema nervoso vegeta-
tivo, que controla a fungido dos oOrgios vitais
através de neurotransmissores: acetilcolina-paras-
simpatico, norepinefrina e epinefrina (ou adrenali-
na)-simpdtico. Estes neurotransmissores sdo li-
bertados pelas terminacdes nervosas do vegetati-
vo, € vao estimular osTeceptores que existem nos
orgdos efectores, desencadeando a respectiva res-
posta.

No Quadro II podemos facilmente vér ao nivel
do aparelho cardiovascular e respiratério, os efei-
tos da estimulagio dos receptores adrenérgicos
(simpatico) ou colinérgicos (parassimpatico).

1 — A epinefrina (adrenalina) ¢ um potente
vasoconstrictor, que estimula os receptores adre-
nérgicos alfa e beta, pelo que além de provocar
vasoconstricgio e consequente subida da tensdo
arterial, induz também uma intensa estinfulacio
cardiaca, com taquicardia, aumento da excitabili-
dade e forca de contracgdo (3,4).

O aumento do trabalho cardiaco, motivado
pela taquicardia e elevacdo tensional, pode ser
extraordindriamente perigoso nos doentes com
hipertensdo arterial e/ou angina de peito ou ou-
tras cardiopatias, somando-se ainda a possivel
inducdo de arritmias (4,10).

Além da hipertensfio e outras doengas cardio-
vasculares, outras situagdes requerem extremo cui-
dado com o uso da epinefrina: ansiedade, hiperti-
roidismo, doentes medicados com anti-depressivos
triciclicos, ou durante anestesia geral com halota-
no (4,10). Também nos doentes asmaticos, embora
a epinefrina possa exercer broncodilatagdo (pela
estimulagio beta que provoca), se os doentes
estiverem medicados com broncodilatadores (ge-
ralmente agonistas beta, ou xantinas também ex-
citantes do miocardio), é provavel que os efeitos
cardiotdxicos da epinefrina sejam potenciados pe-
la medicagdo broncodilatadora.

QUADRO II

Sistema Nervoso Vegetativo

Orgiio Efector
R. Colinérgico

diminuigdo frequéncia

Efeitos da Estimulacdo dos Receptores

R. Adrenérgico

R. Alfa R. Beta

CORACAG diminui¢io forga contr. aumento frequéncia
diminuigio condutibilidade aumento forga contr.
aumento condutibilidade
aumento excitabilidade
VASOS

(misculo liso)
pele e mucosas vasodilatagio

Visceras abd.

musculo esquel.

vasoconstrigio

Vas0Constrigio

vasodilatagdo

Bronquios

(musculo liso) broncoconstrugio

broncodilatagio
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Em alguns doentes € aconselhével adiar o trata-
mento {ou pelo menos ndc usar vasoconstrictor),
como por exemplo no enfarte do miocardio re-
cente (< 6 meses), no angor instavel, na hiperten-
sdo arterial com valores de sistélica superior a
200 torr ou de diastdlica superior a 115 torr, ou
no hipertiroidismo descompensado (4). O doente
com angina instavel ou com enfarte do miocardio
recente (< 6 meses), deve ser considerado como de
alto risco (ASA IV), e se for necessirio um trata-
mento de urgéncia, este deve de preferéncia ser
efectuado apds a 6.2 semana (11) ¢ sem usar vaso-
constrictores.

Num adulto sem patologia associada a dose de
adrenalina ndo deve nunca ser superior a 200ug
(0.2mg). No caso de doenga cardio-vascular a
dose devera ser inferior a 40ug (2 ml duma solu-
¢do a 1/50.000 ou 4 ml a 1/100.000) (4).

2 — A norepinefrina (noradrenaling ou levar-
terenol) difere da epinefrina por apresentar efeitos
alfa dominantes (embora possua alguma acgdo
beta). Do ponto de vista hemodindmico, provoca
hipertensdo arterial como a epinefrina, mas devi-
do a reduzida estimulacgiio beta, a elevagio tensio-
nal acaba por ocasionar bradicardia reflexa (opos-
tamente ao que se passa com a epinefrina) (3,4).

A norepinefrina embora provoque fraca esti-
mula¢do beta (e a consequente taquicirdia e
eventuais arritmias), nfo é um farmaco isento de
riscos em doentes cardiacos, j4 que a elevagio
tensional pode agravar certas patologias cardio-
vasculares. Além disso, ¢ irritante tissular e tem a
possibilidade de provocar necroses locais (devido
4 isquémia prolongada), o que a torna pouco
atraente do ponto de vista estomatodgico (3,4).

3 — A Levonordefrina é um vasoconstrictor de
efeito alfa dominante, embora também possua
efeito beta. Este composto é menos potente que a
epinefrina, quer em relagdo ao efeito vasopressor
(alfa), quer em relagio 4 estimulacio cardiaca
(beta), induzindo as mesmas acgSes adversas car-
diovasculares, embora de forma menos marcada.
Por ser menos potente que a epinefrina como
vasoconstrictor, a concentracgio geralmente usada
€ de 1/20.000. Assim, os efeitos adversos e vaso-
constrictores das solugles com esta concentraciio
sdo semelhantes aos da epinefrina. A dose méaxima
no adulto saudavel ndc deve exceder 1 mg (4).

4 — A Fenilefrina ¢ um farmaco de acgio alfa
quase exclusiva, apresentando apenas vestigios de
efeito beta. A sua acg¢io vasoconstrictora é menos
intensa do que a da epinefrina, porém é mais
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prolongada. Do ponto de vista hemodinimico
provoca elevagdo tensional com bradicardia re-
flexa. A dose maxima no adulto saudavel ndo
deve exceder 4 mg. Como pode provocar hiper-
tensfo, nos doentes cardiovasculares a dose deve
ser reduzida (sempre inferior a 1 mg) (3.4).

5 — A Felipressina ¢ um derivado sintético
analogo da vasopressina, o qual exerce acc¢do
vasoconstrictora por estimulagio directa do mus-
culo liso vascular, diferindo por isso de todos os
vasoconstrictores acima citados (que estimulam
receptores adrenérgicos).

Este farmaco n#o estimula directamente o
miocardio, pelo que nfo provoca taquicirdia
nem arritmias. Pode ser administrado a doentes
com hipertiroidismo ou medicados com antide-
pressivos triciclicos. Porém, pela elevacio tensio-
nal que pode provocar, ndo estd isento de perigo
nos doentes cardiovasculares.

Pela semelhanca que apresenta com a oxitoci-
na, este composto pode estimular o miométrio,
sendo contraindicado o seu uso na gravida (3,4).

Devido a uma ac¢io mais marcada sobre as
vénulas do que sobre as arteriolas, a felipressina
ndo ¢ adequado como agente hemostatico (4).

Este composto esta associado a prilocaina (39%)
na concentraccio de 0.03 UI/ml. A dose nio
deve exceder no adulto normal as (.27 Ul (4).

6 — As doses mdximas referidas em todo este
texto sdo apenas as mencionadas na literatura, ¢
ndo constituem mais do que simples orientagdes,
devendo o senso clinico ser o principal orientador
no caso concreto de cada doente, em funcio da
gravidade da patologia.

VII — SELECCAO DO AL.

Ao escolher uma solugdo de AL, devemos
considerar as propriedades dos diferentes com-
postos (quer do AL, quer do vasoconstrictor even-
tualmente associado), a patologia associada do
doente, € a duragdo pretendida da anestesia (4).

A — Duracdo da analgesia/anestesia.

1 — Tendo em conta o risco de automutila¢do
resultante de uma prolongada insensibilidade e
eventuais alteragdes motoras, é preferivel usar
com certo tipo de doentes (Criangas, defecientes
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mentais), um farmaco de ac¢io curta como a
clorprocaina ou a lidocaina sem vasoconstrictor.

2 — Tendo em conta o tipo de cirurgia € a dor
postoperatoria, poderd optar-se por um dos se-
guintes compostos:

AL de média duracio:

lidocaina 2% c/epinefrina 1/100.000
mepivacaina 2% c/epinefrina 1/200.000

AL de durac¢do longa:

Etidocaina 1.5% c/epinefrina 1/200.000
Bupivacaina 0.5% c/epinefrina 1/200.000

B — Em relagdo a patologia associada do
doente, deve-se ter em conta, que todos 0s vaso-
constrictores sfo poténcialmente nocivos nos
doentes cardiovasculares. Neste tipo de doente,
medicamente é preferivel ndo usar vasoconstric-
tor, fornecendo alguns compostos como a mepi-
vacaina a 3% (sem vasoconstrictor) cerca de 20 a
40 min de anestesia. Se do ponto de vista estoma-
tologico é necessario um vasoconstrictor, devera
dar-se preferéncia aqueles que tém menor concen-
tragio do mesmo (epinefrina a 1/200.000 ou
1/100.000), como os referidos na sec¢io anterior.

Nos doentes com hipertiroidismo ou medicados
com antidepressivos triciclicos, se houver necessi-
dade de vasoconstrictor € menos perigoso usar a
felipressina (4).
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