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Nuestros antiguos antepasados incas ya usaban la coca con agregados alcallnos en maglcos rituales de
sanacion por que conocian sus propiedades farmacoldgicas inductoras de w2 -
adormecimiento, anestesia, alivio del dolor y sanacion de heridas. En 1868,
el médico peruano Tomas Moreno y Maiz, realizé en su tesis doctoral, la
primera investigacion sobre el efecto anestésico de la coca, que en el siglo
XIX se usaba como ingrediente de medicamentos y "tonicos" patentados.
El 11 de septiembre de 1884, el oftalmélogo austriaco Carl Koller, que
inicialmente trabajé con Sigmund Freud, realizé6 la primera cirugia
oftalmoldgica utilizando cocaina como anestésico local. Asi comenzaba la era de la anestesia local.
William Halsted, un cirujano americano de la Universidad de John Hopkins, en Baltimore, usé6 por primera vez
la cocaina para administrar el primer bloqueo anestésico del nervio dentario inferior, permitiendo desde esos
momentos a los cirujanos trabajar con mas seguridad y con los pacientes conscientes, y los dentistas de la
época comenzaron a ofrecer la “odontologia indolora”, es el Unico anestésico con efecto vasoconstrictor con
un efecto bastante prolongado, pero también empezaron a describirse =
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Gramine o pronto efectos secundarios alarmantes como las
c<\i:2'N<CH3 alergias que podian provocar la muerte.
@N’H Cuando finalmente se introdujeron las regulaciones :
que restringian las recetas y prohibian a los ?
Isogramine quimicos fabricar compuestos con cocaina por los ‘
N HenC efectos adversos y los problemas de adiccion, no \
@NH fueron bien recibidos y hubo objeciones de dentistas y farmaceutlcos Esto trajo como
consecuencia la aparicion de otros esteres con similares efectos anestésicos, como la
T ool procaina desarrollada por el quimico aleméan Alfred Einhorn y comercializada desde
CHs o 1905 por Hoechst con la marca Novocaina®, convirtiéndose en el “Gold standard” de
@”'C'C“"“gi:i los anestésicos locales, pero su potente efecto vasodilatador provocaba la caida de la
presion arterial por lo que se combind con epinefrina; pero por sus efectos alergenos
Lidocalne y vida corta se buscé nuevas moléculas. En 1934, en el Instituto de Quimica de la
oo o Universidad de Estocolmo dirigido por el nobel Von Euler se descubre un alcaloide
QE oo toxico que hacia, a las gramineas de cebada, resistentes a las plagas, se le llamo
o Gramina y de ella se desarrollé una isogramina con propiedades anestésicas, pero la

investigacion se olvidé hasta 1943, cuando los investigadores Nils Lofgren y Bengt
Lundqvist desarrollan la Lidocaina (LL30) como un anestésico mas rapido, menos
téxico y con un efecto mas duradero que la procaina, saliendo oficialmente al mercado
el afio 1947 con el nombre genérico de lidokain y el nombre comercial de Xylocaine® en
Suecia y de Lignocaine® en Reino Unido, producido por una pequefia compaiiia sueca
llamada Astra (hoy transformado en el gigante AstraZeneca).

Los anestésicos locales son farmacos que aplicados en concentracion suficiente
== inhiben la conduccién de impulsos eléctricos por las membranas del nervio y
TR 2" del musculo en forma transitoria originando la supresion de la sensibilidad

dolorosa y también la sensacién tactil, propioceptiva y térmica en una determinada region del organismo.



http://www.cquintanillar.wixsite.com/farmaco

ESTRUCTURA QUIMICA DE LOS ANESTESICOS LOCALES

Los anestésicos locales son substancias sintéticas, exceptuando la cocaina (origen vegetal), que tienen en
comun el estar constituidas por un anillo aromatico, una cadena hidrocarbonada y un grupo amino:
e Anillo aromatico: Es la regién lipofilica constituida por un anillo aromatico (anillo bencénico) mejora la

solubilidad lipidica del anestésico; esto mejora la difusion a
través de vainas nerviosas, asi como las membranas
tronco nervioso. Esta
propiedad se correlaciona con la potencia porque una
mayor porcién de una dosis administrada puede entrar en

neuronales de

las neuronas.

e Unidn quimica: Es el tipo de unién entre el ndcleo aromatico
y la cadena hidrocarbonada; divide los anestésicos locales
en dos grandes grupos: éster y amida, y determinara su
biotransformacion y su potencial alergénico. Los ésteres
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HIDROFILICA

son metabolizados por

las colinesterasas

plasmaticas de sangre y las amidas a nivel hepatico, siendo éstas mas resistentes a variaciones térmicas.
e Cadena intermedia: Es una cadena hidrocarbonada constituida por un alcohol con dos atomos de
carbono, y el tamafio de la cadena influye en la liposolubilidad de la molécula, la duracién de accion, pero
también influye en la toxicidad; mientras mas larga es la cadena, mas toxico es el anestésico, como ocurre

con los esteres.

e Amina: Es la region hidrofilica con una amina terciaria o cuaternaria que determina su solubilidad en
lipidos o en agua, su difusién sanguinea e ionizacion de sus moléculas.
La procaina se metaboliza por la accion de la enzima pseudo-colinesterasa presente en el plasma, en los

metabolitos PABA (acido para-amino
benzoico) y DEAE (dietil-
aminoetanol), que rapidamente se
inactivan, pero pueden ser muy
alergénicos por su parte aromatica:
pueden producir erupciones
cutaneas, prurito, eritema reaccién
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anafilactica, edema facial (angio-edema) y excepcionalmente broncoespasmo o shock anafilactico; en
cambio, la lidocaina so6lo se metaboliza en el higado y los metabolitos resultantes permanecen activos durante
unas horas, pero sin actividad anestésica, hasta que se eliminan. Se ha demostrado que una solucion al 1%
de lidocaina es mas rapida que la procaina y tiene cuatro veces su duracién sin los efectos adversos
(toxicidad) o reacciones alérgicas que esta puede provocar.

CLASIFICACION DE LOS ANESTESICOS LOCALES

En 1904, Einhorn introduce la procaina, como un derivado del PABA, siendo considerado el primer anestésico

ESTER seguro y el primer anestésico local mas utilizado en el
mundo, hasta la introduccion del anestésico AMIDA lidocaina en

1947.

Actualmente la lidocaina, por sus caracteristicas farmacolégicas es
considerado el anestésico de eleccion y el Gold Estandar de su

grupo.

Desde el punto de vista quimico, la procaina pertenece al grupo de
los esteres y la lidocaina al grupo amida, ambos con efectos
anestésicos muy parecidos, pero con rutas de metabolismo vy

eliminacion diferentes.

Los anestésicos locales se clasifican como amino-esteres o como

TIPO TIPO
ESTER AMIDA
*Cocaina +Lidocaina
*Benzocaina *Mepivacaina
*Procaina *Prilocaina
*Tetracaina *Bupivacaina
«2-Cloroprocaina | +Etidocaina
*Ropivacaina

amino-amidas dependiendo de su estructura quimica y también por la naturaleza de su unién:



ANESTESICOS AMINO ESTER:

Los anestésicos de este tipo son faciimente hidrolizables en una &= =

solucién acuosa, razon por la cual se administraban mezclando el polvo A 45

con un solvente acuoso: Cocaina, Procaina, Tetracaina, Benzocaina. < ; o

Actualmente son poco utilizados por sus efectos adversos y corta 'f 4, o g -« .
duracién, algunos se usan como tépicos. X > L
ANESTESICOS AMINO AMIDA: v

Los anestésicos de este tipo son relativamente resistentes a la hidrdlisis (disolucion), son los mas utilizados
en la actualidad: Lidocaina, Prilocaina, Articaina, Carticaina, Bupivacaina, Mepivacaina...

Los de potencia y duracién intermedia incluyen a la Lidocaina y Prilocaina, los de alta potencia y larga duracién
son la Tetracaina, Bupivacaina y Ropivacaina.

Las principales diferencias entre los dos grupos se producen por variaciones en su estructura quimica.

PRESENTACION COMERCIAL (FORMA FARMACEUTICA):
Los anestésicos locales se presentan en un envase llamado cartucho dental, carpule, cartridge, tubo dental o

anestubo, que se utiliza con una jeringa llamada carpule. A
La estructura del tubo dental esta compuesta por: |

A. Tubo cilindrico de vidrio o plastico con 1.8 mililitros | D—— = gﬁ%"“_ﬁ_
(existen otras presentaciones) i T
B. Tapdn o émbolo de goma o silicona - J C

C. Casquete o cubierta metalica de aluminio
D. Diafragma o membrana de goma o silicona perforable cubierta por el casquete metalico.

La sustancia anestésica esta predominantemente ionizada en un 99%, lo que se logra con un pH acido de

5,5. Su composicioén es:

v" Principio activo: La base es el anestésico como la lidocaina que es basico a pH de 7,9.

v" Vehiculo: Solucién salina isotonica o agua destilada para disolver los componentes del cartucho.

v" Corrector de pH: Se agrega acido clorhidrico (HCI), un acido fuerte que se agrega al anestésico para
lograr un pH &cido de 5,5 y producir una sal estable e hidrosoluble llamado clorhidrato de lidocaina que
mejora la afinidad del anestésico con el tejido.

v' Coadyuvante: Adrenalina que produce vasoconstriccion en la zona de infiltracion y alarga la vida media
del anestésico.

v'  Estabilizante o antioxidante: Metabisulfito de sodio que protegen al coadyuvante (adrenalina) que se oxida
y se inactiva con la luz. Sélo en los anestésicos con vasoconstrictor.

v' Preservante: Metil-parabeno, antiséptico bacteriostatico y fungicida afiadido para evitar la contaminacién
bacteriana, mantener la esterilidad y duracion del farmaco, pero pueden producir alergias.

Los riesgos de alergias se relacionan con los anestésicos esteres, las alergias a las amidas son raras y se

producen especialmente por el preservante y poco por el anestésico. Tener precaucién en pacientes con

antecedentes de alergia o asma.

EN EL CARTUCHO DENTAL.: los anestésicos se encuentran en una solucion, pero inicialmente se presentan

en polvo como bases débiles (con un pH 7,9),

escasamente solubles e inestables en agua, por lo que Grupo de uni6én: AMIDA

deben combinarse con un acido fuerte (HCI) para obtener

una sal estable y soluble en solucion acuosa, que posee |/\= N I i l HCL l g

mejor afinidad con el tejido y un mejor efecto RASELIBRE ACIDO CLORFIDRATO SAL

farmacologico, asi se conocen los anestésicos para uso LIPOSOLUBLE FUERTE HIDROSOLUBLE
clinico como clorhidratos, de esta manera se obtienen el EANESTABLE

clorhidrato de cocaina, clorhidrato de lidocaina, ;

. , . . . A=NHCL —> EN SOLUCION —> A=NH* +CL-
clorhidrato de procaina, clorhidrato de prilocaina, ACUOSA CATION ANION
clorhidrato de mepivacaina, o clorhidrato de tetracaina.
La solucion anestésica es un clorhidrato en solucién acuosa parenteral: es una sal hidrosoluble y estable
disuelta en solucion salina con un pH acido de 5.5 y pKa de 7,9 por estar muy ionizado (con carga eléctrica).




FARMACODINAMIA:

BLOQUEO DE CANALES DE SODIO: EFECTO ANESTESICO

Los anestésicos locales utilizados en concentraciones adecuadas, inhiben en forma reversible la conduccion
nerviosa sensitiva, sensorial y motora, bloqueando el inicio de la despolarizacion y la propagacién del cambio
de potencial de accion de la membrana por alterar los canales que permiten el pasaje del sodio (Na*).

Al ingresar el anestésico liposoluble (N) a la fibra nerviosa gana un ion H* volviendo a ionizarse en su forma
hidrosoluble llamada también forma protonada o con carga (NH*) que es la que se encarga de bloquear el
canal de sodio. Pero se ha descubierto dos trayectos que tedricamente explican como se produce ese

bloqueo: d lon Na*
N =—=NH* Outside

— Via hidréfila: la forma cargada (NH*), formada en el
interior del nervio bloquea el canal.

— Via hidréfoba: la forma descargada (N), al ir atravesando
la membrana también bloquea directamente el canal.

El anestésico se une a receptores aparentemente ubicados

en el interior del canal que al cerrarse impiden la entrada de

iones Na* a la fibra nerviosa, esto evita la despolarizacion o

estimulacion de la neurona y la conduccion de las fibras

nerviosas en forma reversible o temporal.

Se dice que el bloqueo es reversible porque una vez que el anestésico ha sido metabolizado los canales se

vuelven a abrir y la fibra nerviosa vuelve a recuperar su funcién.

FACTORES QUE CONDICIONAN LA ACCION DE LOS ANESTESICOS LOCALES:

o SENSIBILIZACION DE LA FIBRA NERVIOSA / CRONOLOGIA DEL BLOQUEO:
Las fibras aferentes o sensitivas y eferentes o motoras son igualmente i »
sensibles a los anestésicos locales. La sensibilidad esta determinada / e o

<

por el diametro y tipo de fibra, las fibras pueden ser mielinicas o = y
amielinicas, las fibras mielinicas como las fibras Aa y AB de la g;m‘g’*m%%\ :
motricidad y tacto, son menos sensibles por la gruesa cobertura que =S ;
poseen y el anestésico sblo actua en los nédulos de Ranvier, mientras ™ i
que las fibras amielinicas como las A5 presentes en dentina y pulpa e e

y fibras C de la pulpa dental relacionadas con la temperatura y dolor, son mas delgadas y mas sensibles

a los anestésicos locales.

Las fibras de menor diametro son en general mas sensibles a los G‘,‘:up, T ‘:: ,cv
anestésicos locales, asi actuaran primero sobre las fibras @

amielinicas C que conducen los estimulos dolorosos pulpares

lentos de procesos cronicos, la siguiente sensacion suprimida L J

sera la conducida por las fibras mielinicas Ad que transmiten el o | B | & )
dolor dentinal rapido, del frio, del calor y de la parte tactil ' _,.)) w | s
caracteristico del dolor agudo de la parte dentinal y pulpar del D‘Zm":' 8;31:: :::5 5‘; ‘;25’25
diente, que pueden ser facilmente bloqueadas con dosis Sensowmﬂ::; Propiorecepis | e | pin | 3%
pequefas (técnica intrapulpar o bloque nervioso diferencial),

pasando luego a las fibras mas gruesas de tipo A que controlan el resto de la sensacién de tacto, de la
presion y la propicepcion.

Al aplicar el anestésico local se producird un bloqueo progresivo de las fibras nerviosas, siendo las
primeras en ser anestesiadas las mas delgadas encargadas de transmitir el dolor y si la dosis es suficiente
se producira también la anestesia de las fibras mielinicas mas gruesas encargadas de transmitir la
percepcion del tacto, presion y motricidad muscular.

Inicialmente se produce un leve aumento de la temperatura cutdnea por vasodilatacion (fibras B) a
excepciéon de Mepivacaina. Luego se inicia la perdida de la sensibilidad en el siguiente orden:



1°. Pérdida de la sensibilidad del dolor (fibras C)

2°. Pérdida del dolor rapido y temperatura (fibras Ad)
3°. Pérdida de percepcion tactil (fibras Ay)

4°. Pérdida de la presion profunda (fibras AB)

5°. Pérdida de la motricidad (fibras Aa)

6°. La reversién del bloqueo y recuperacion de la sensibilidad se

produce en orden inverso.

e TIEMPO DE INDUCCION O LATENCIA: Es la velocidad de inicio de accién que transcurre desde el
momento de la infiltracion hasta lograr el bloqueo completo de la conduccion nerviosa. Esta condicionado
principalmente por el pKa de cada anestésico, con un pH fisiolégico y menor pka se produce una menor
ionizaciéon y un mas rapido paso por la membrana de la fibra nerviosa para tener acceso al canal de Na*
para producir el efecto anestésico. También depende de la concentracion y la dosis del anestésico, sitio
de infiltracion del anestésico y pH de los tejidos.

e POTENCIA ANESTESICA: est4 determinada por la liposolubilidad de la molécula que le permite penetrar

la membrana del nervio; también Baja Intermedia Alta
depende de la cantidad de anestésico |~ . L o

. . ; . Potencia Clorpocaina Prilocaina Bupivacaina
local disponible, cuanta mas cantidad Procaina Mepivacaina Levobupivacaina
del anestésico se tenga, mayor sera su Lidocaina Ropivacaina
potencia anestésica, pero también sus Corta Intermedia Prolongada
efectos adversos. La alcalinidad del Duracidén de efectos Clorpocaina Prilocaina Bupivacaina
anestésico aumenta su forma no Procaina Mepivacaina Levobupivacaina
ionizada y su potencia. Lidocaina Ropivacaina

e DURACION DE LA ACCION: es el tiempo que hace efecto el anestésico, depende del grado de unién a

las proteinas plasmaticas y de la adicion de un vasoconstrictor que se realiza para contrarrestar la accion
vasodilatadora de los anestésicos locales, prolongando asi la duraciéon de su efecto.
La mayoria de vasoconstrictores que se han empleado pertenecen al grupo de las catecolaminas como
adrenalina o] epinefrina y
noradrenalina o] norepinefrina,
sustancias que provocan contraccion
de la musculatura lisa de los vasos Adrenérgicos
sanguineos, pero también [ i ]
incrementan la frecuencia cardiaca y ( Natural ) ( Sintético ) (\'asnprpsiun) ( Felipresina )
aumento de la presiéon arterial
especialmente al llegar a sangre. Epinefrina
La norepinefrina esta relacionada con
necrosis tisular especialmente en ——{ Norepinefrina
zona del paladar por lo que ya no se
utiliza. También se usan polipéptidos como vasopresina o felifresina que actian sobre las fibras
musculares de los vasos sanguineos y presentan menores efectos adversos de las catecolaminas sobre
el sistema cardiovascular, pero con menor potencia.

Las concentraciones mas utilizadas oscilan de 1:80,000 (un gramo o mil miligramos en 80,000 mililitros) hasta

1:100,000 (un gramo o mil miligramos en 100,000 mililitros). La mayor cantidad del vasoconstrictor se

encuentra en la primera concentracion.

Los anestésicos con vasoconstrictor tienen como antioxidante al bisulfito de sodio, un agente conservante o

antioxidante que previene la biodegradacién del vasoconstrictor por el oxigeno y la luz presente pero también

incrementa la acidez del pH lo que provoca la sensacion de ardor y dolor en el sitio de inyeccion o infiltracion

y también reacciones toxicas especialmente en pacientes asmaticos.

Vasoconstrictores

Polipéptidos

Nordefrin

Fenilefrina




FARMACOCINETICA:

ABSORCION - INFILTRACION ANESTESICA: Los anestesicos locales deben absorverse lentamente a la

circulaciéon, deben permanecer en el sitio de la administracién para producir el efecto anestésico. Por tanto:

— Deben llegar en la concentracién minima suficiente, muy cerca a la membrana de la fibra nerviosa y en
una extensién del nervio suficiente como para impedir la propagacion del impulso nervioso.

— Debe existir suficiente proporcion de moléculas liposolubles (RN) que penetren al nervio.

— La administracion en el maxilar superior es mas rapida por la menor densidad dsea mientras que en el
maxilar inferior se requiere anestesia con bloqueo.

— Lavelocidad de la inyeccion influye en el efecto anestésico: una administracion lenta (1 minuto por mililitro)
permite una mejor distribucion local y profundidad de la accién anestésica mientras que la administraciéon
exesivamente rapida produce un efecto contrario.

— La presencia de un vasoconstrictor como la adrenalina (epinefrina) retarda la absorcion.

— La absorcion por via tépica es efectiva en mucosa pero no tiene efecto sobre los tejidos profundos.

La concentracion minima anestésica es la concentracién de anestésico local que se requiere para lograr el

bloqueo de la fibra nerviosa en un periodo de tiempo razonable;

mientras mas gruesa sea la fibra nerviosa mayor debe ser la
concentracion del anestésico necesario.

En la anestesia regional (troncular) en odontologia es importante

que la solucion anestésica se deposite muy cerca del tronco

nervioso (nervio dentario inferior) porque cuando esta muy alejada
del nervio la forma liposoluble difunde con mas dificultad en el

medio acuoso del tejido y la concentracién que logra llegar y

penetrar al nervio es mucho menor dlsmlnuyendo su potencia y duracion marcadamente pudiendo llegar a

ser muy breve o incluso totalmente ineficaz.

Por otro lado, en la anestesia infiltrativa si el tejido se encuentra inflamado (pH intersticial acido) la circulacion

sanguinea sera mayor, estas modificaciones conspiran contra una buena anestesia ya que provocaran por

un lado la absorcién mas rapida del anestésico aumentando el peligro de toxicidad sistémica y disminuyendo
su concentracion en el sitio de accién y por otro lado provocara el predominio de las formas hidrosolubles que
no pueden ingresar al nervio y no producen el efecto anestésico deseado.

Los anestésicos locales presentan un efecto vasodilatador al inhibir la accidon vasomotora nerviosa, razén por

la cual son eliminados rapidamente por la circulacion incrementandose el riesgo de toxicidad, por tanto, deben

ir acompanados de un vasoconstrictor que contrarreste este efecto.

Una excepcién es la mepivacaina, anestésico del grupo amida que tiene muy atenuada esta accién, ademas

se le atribuye una leve accion vasoconstrictora razén por la cual se puede usar sin vasoconstrictor asociado.

EN EL TEJIDO: Cuando la solucién se inyecta y penetra a los tejidos se expone al pH fisiologico (7.4),

entonces aumenta la proporcion de moléculas no ionizadas (sin " TEVIDO
carga eléctrica) que por ser liposolubles inician el efecto LIDOCAINA E
anestésico. Este cambio se mide con el grado de disociacion o el :)——O )

potencial de ionizacion denominado pKa que es el constante de | 9% 1%

disociacién acida del anestésico en el cual un porcentaje de las

moléculas del anestésico existen en forma no ionizado o sin carga
eléctrica (liposoluble) y otro porcentaje en forma ionizado o sin
carga eléctrica (hidrosoluble):

— RNH" son las moléculas del farmaco cargadas o ionizadas porque en el tejido se encuentran ionizadas
por presentar carga eléctrica, y por su naturaleza HIDROSOLUBLE (solubles en agua) no pueden
penetrar a la fibra nerviosa lipidica.

— RN son las moléculas del farmaco descargadas o no ionizadas por ser no presentar carga eléctrica, son
mas LIPOSOLUBLES (solubles en lipidos) y son las que pueden penetrar la membrana lipidica de la fibra
nerviosa para poder iniciar el EFECTO ANESTESICO.

RNH* 7= RN+H'

AMORTIGUADOR




El pH fisiolégico de los tejidos es de 7.4, e incrementa la proporcidon de las moléculas no ionizadas del
anestésico local (RN), que son liposolubles y son las que ingresan en la fibra nerviosa y producen el efecto
anestésico.

Si un anestésico local tuviera un pKa de 7.4 al inyectarse en tejidos con pH fisiolégico de 7,4, el 50% de las

moléculas serian no ionizadas y el 50% ionizadas; por tanto la

mitad de las moléculas al ser liposolubles o solubles en lipidos
serian capaces de penetrar rapidamente en la fibra nerviosa.

Pero, el pKa para todos los anestésicos locales es mayor de 7.4,

lo cual determina un tiempo de accién o de aparicion de la

anestesia local (tiempo de latencia) con leve retraso, de acuerdo
al pKa que presenten:

v" Menor pKa: Predominan las moléculas no ionizadas (RN) que son solubles en lipidos e ingresan
rapidamente en el nervio. Los anestésicos con pKa entre 7,6 a 7,9 como lidocaina, prilocaina o
mepivacaina tendran un efecto mas rapido por tener un 25 a 40% de sus moléculas descargadas.

v" Mayor pKa: Predominan las moléculas ionizadas (RNH*) que son solubles en agua y no pueden ingresar
a la fibra nerviosa. Los anestésicos con pKa entre 8 a 9 como procaina o bupivacaina presentan una
acciéon mas lenta porque sus moléculas ingresan lentamente alcanzando sélo un 15 a 18% de moléculas
sin carga.

RNH* €<=—> pN + H'

Diffusable Form

Outside Membrane
Nerve Cell

Inside Membrane Membrane

Active Form

RNH* €<=—> RN + H'

El anestésico dental que tiene un pKa entre 7,6 a 7,9 en el cartucho dental, cuando se inyecta en el tejido se
disocia rapidamente en su forma no ionizada, presentando un inicio de accién rapido, esto ocurre por ejemplo

con la lidocaina cuyo inicio de accién es de 2 a 4 minutos. Agente Pka % base tiempo
Cuando se inyectan los anestésicos locales, la irrigacion Mepivacaina 76 40 2 a4 minutos
aumenta la velocidad de absorcion, pero la disminucion de la | gigocaina 77 33 2 a4 minutos
irrigacion por accion del vasoconstrictor hace que su absorcion | aricaina 78 29 2 a4 minutos
sea muy lenta, prolongando el efecto local del anestésico y | Lidocaina 7.9 25 2 a4 minutos
disminuyendo los posibles efectos adversos que se podrian | prilocaina 79 25 2 a 4 minutos
producir. Pero, ademas, el ambiente acido asociado con los | Bupivacaina 8.1 18 5 a 8 minutos
tejidos inflamados o infectados favorecen la aparicion de las | Procaina 9.1 2 14 a 18 minutos

moléculas hidrosoluble (RNH") que no pueden ingresar a la fibra nerviosa, disminuyendo la efectividad de la

anestesia, ademas del efecto vasoconstrictor de la adrenalina.

v" TEJIDOS SANOS: Posee un pH fisiologico de 7,4 que favorece la disociacion y mayor cantidad de
moléculas no ionizadas y liposolubles que ingresan facilmente al nervio, provocando un efecto anestésico
rapido, profundo y con una gran efectividad anestésica.

v" TEJIDOS INFLAMADOS O INFECTADOS: Poseen un pH que es acido, que produce una menor cantidad
de moléculas no ionizadas, disminuyendo la efectividad de la anestesia y del efecto del vasoconstrictor.
Eso ocurre en zonas inflamadas o infectadas que son dificiles de anestesiar.

En un tejido inflamado o infectado, ademas de disminuir la potencia del anestésico también disminuye la
duracién debido a la mayor solubilidad del anestésico en el exudado inflamatorio, aumentando ademas su
absorcion al sistema circulatorio general con el riesgo de producir efectos adversos en el sistema nervioso o
en el sistema cardiovascular.

DISTRIBUCION:

Al circular en el torrente sanguineo, los anestésicos amida se unen a las glicoproteinas en un 65% (en un
medio acido son mas propensos a unirse a albuminas) y un 35% queda como farmaco libre que puede producir
efectos adversos o téxicos, mientras los anestésicos éster se metabolizan rapidamente en sangre. Esta
propiedad de unién a las proteinas se correlaciona con su afinidad por proteinas dentro de los canales de
sodio y predice la duraciéon que mantendran el bloqueo nervioso.

Los anestésicos locales atraviesan la barrera placentaria y llegan al sistema circulatorio fetal.

METABOLISMO:
— Anestésicos tipo éster: Metabolizados por hidrdlisis por enzimas esterasas principalmente de sangre y en
menor proporcion del higado transformandose en PABA (acido para-amino benzoico) y DEAE (dietil-



aminoetanol), sustancias con capacidad alergénica. La articaina es un hibrido ester-amida que tiene este
metabolismo.

— Anestésicos tipo amida: La mayoria de estos anestésicos son hipoalergénicos porque se metabolizan casi
exclusivamente en el higado por desmetilacion oxidativa y por hidrdlisis final, aunque la prilocaina se
metaboliza también en pulmones. Cuanto mas rapida la eliminacién, menos toxicidad, pacientes con
insuficiencia hepatica no metabolizan rapidamente los anestésicos aumentando el riesgo de toxicidad.

EXCRECION:

Por via renal (orina) en forma de metabolitos inactivos en su mayoria, los de tipo éster ya metabolizados en

torrente sanguineo se eliminan en un 100%, los de tipo amida metabolizados en el higado se eliminan en un

90% por la via renal, el resto es eliminado como anestésico sin metabolizar.

FARMACOCINETICA DE LOS ANESTESICOS MAS UTILIZADOS EN ODONTOLOGIA
LIDOCAINA: innovador o de patente Xylocaine®

Desde su descubrimiento y disponibilidad para su uso a finales de la década de 1940, la lidocaina es el
anestésico local mas utilizado en odontologia siendo GOLD
STANDARD (estandar de oro) o PATRON DORADO de los
demas anestésicos tipo amida, por su seguridad y eficacia, y por
presentar escasos efectos adversos. Presenta un corto periodo

CON EPINEFRINA 1:80.000

de induccion o latencia de 3 a 5 minutos, produce una anestesia Contenido: Solucion Inyectable
.. . . . . 50 Carpules de Plastico CONTRAINDICACIONES Y ADVERTENCIAS
profunda, de gran duracién y potencia intermedia. Su vida media T i Ve Soa s s e

es de >90 minutos y se metaboliza en higado en un metabolito ~ NewstetiesA.  Eeimmmmee et
bio-activo con actividad cardiovascular anti-arritmica. Rt
Es el mas seguro en pacientes gestantes (categoria B), pero su uso solo se recomienda en el segundo
trimestre, sélo cuando no se pueda realizar otro tratamiento alternativo.

Con el agregado de vasoconstrictor se usa al 2% produciendo anestesia rapida, profunda y extensa
aumentando la duracion de la anestesia a 60 minutos en tejido pulpar y 3 a 5 horas en tejidos blandos.
También se puede usar sin vasoconstrictor, pero posee un leve efecto vasodilatador que incrementa su
eliminacion siendo su efecto muy corto, disminuye su potencia y aumenta su toxicidad sistémica siendo no
recomendable. Es un excelente anestésico de superficie o de accién tépica.

Se asocia generalmente con adrenalina (epinefrina), en concentraciones de 1:50.000 o 1:80,000 que

presentan  efectivo  control [FFSNETIT SIN V/C v/C
isquémico (control del sangrado y Vasoconstrictor ~ 1:50,000 1:100,000

hemOStaSIa)f §|endo de_ e,le(?CIOn Tejido Pulpar 5 a 30 minutos 1a2horas 1a2horas
para procedimientos quirurgicos. -
Las concentraciones 1: 100,000 o Tejidos blandos 2a3horas 3a5horas 3ab5horas

1: 200,000 tienen la misma profundidad y tiempo de duracion anestésica, pero con menor control del
sangrado, siendo de eleccion para procedimientos odontolégicos que no impliquen sangrado como la
operatoria dental.

FORMAS FARMACEUTICAS, DOSIS Y VIAS:
Se encuentra disponible en dos presentaciones de cartuchos dentales:

— 2% sin vaso constrictor (no recomendado) - a,; m——
— 2% con vasoconstrictor: adrenalina (epinefrina) 7 prachns M1 { 3 ot
1:50.000 Mo e, Ny — &
— 2% con vasoconstrictor: adrenalina (epinefrina) o !
1:80.000 5 e
— 2% con vasoconstrictor: adrenalina (epinefrina) T;,ae:é
1:100.000 =

— Solucién topica de lidocaina base al 5% en pomadas,
jaleas o geles, y en spray al 10% con vehiculo alcohdlico para aplicacion en mucosa y encia dental.



Para saber cuantos miligramos del anestésico se encuentran en un cartucho anestésico con lidocaina al 2%
se debe expresar en g/mL: Lidocaina al 2% =2 g/100 mL

Se debe determinar los miligramos que contiene el cartucho de 1.8 mL
2groc... 100 ml.

- ALPHACAINE |
O 1.8 ml. M (Arracanc s ) I

X = 0.036 gr. = 36 mg. - S
Cada cartucho anestésico al 2% representa 2 g de lidocaina por cada 100 mL. En un cartucho de 1.8 mL se
encuentran 36 miligramos del anestésico lidocaina.
La dosis méaxima es:
— Lidocaina sin vasoconstrictor: 3 mg por kg de peso (poco disponible en el mercado local).
— Lidocaina con vasoconstrictor: 4.4 mg por kg de peso.
— Lidocaina con vasoconstrictor en nifios: 4.4 mg por kg de peso.

Para saber cuantos tubos anestésicos se puede administrar, se debe determinar la cantidad de dosis maxima
que es 4.4 mg/Kg por el peso del paciente, para un paciente de 70 Kg. de peso:

44mg............. 1 Kg. Anestésico local Dosis mdxima Dosis maxima Miligramos en el
X 70 Kg por kilo recomendada cartucho
LIDOCAINA(C/SVC) 4.4 mg/Kg 300 mg. 36 mg.

X = 308 mg. = 300 mg.
La dosis maxima absoluta recomendada l
Segl]n la FDA para un paciente de 70 Kg de Dosis que no se debe

. . . . .- Miligramos por kilo de = superar Miligramos en el

peSO es de 300 mg La dOSIS mas baJa que FIMEES EIE pesao del paciente independiente del cartucho anestésico
produzca una anestesia eficaz es la que peso del paciente

debe utilizarse, para evitar altos niveles plasmaticos y prevenir los efectos adversos graves.

Los efectos adversos como las reacciones alérgicas, se producen principalmente por sus coadyuvantes como
el conservante antiséptico metilparabeno o el estabilizador metabisulfito sédico usado para evitar la oxidacion
del vasoconstrictor adrenalina. En casos de pacientes con antecedentes de sensibilidad o reacciones
alérgicas se puede administrar un anestésico sin vasoconstrictor como la mepivacaina.

MEPIVACAINA: innovador o de patente Carbocaine®

Es el Unico anestésico tipo amida similar a la Lidocaina en potencia y toxicidad, pero diferente por dos razones:

— Es el tinico anestésico disponible en dos concentraciones: 2% y 3%.

— Es el Unico anestésico que aparte del vasoconstrictor adrenalina también
posee presentaciones con el vasoconstrictor levonordefrin (llamado
corbadrina en USA).

La Mepivacaina no presenta el efecto vasodilatador de otros anestésicos
locales, tiene la ventaja de tener un LEVE EFECTO VASOCONSTRICTOR que
prolonga el efecto anestésico, por tanto, se puede usar sin afadir un
vasoconstrictor. Ademas, presenta una duracion mas prolongada porque se une a las proteinas de la
membrana nerviosa en un 75% incrementando su duracion de accion hasta tres horas en tejidos blandos y
se metaboliza en el higado en productos no toxicos.
Se puede usar con los vasoconstrictores adrenalina o levonordefrin, este ultimo presenta un perfil diferente
con respecto a la farmacologia del receptor. La epinefrina tiene aproximadamente una afinidad de 50:50 por
los receptores alfa (a) y beta (). El levonordefrin tiene afinidad de 75:25 hacia alfa con un efecto beta cardiaco
significativamente menor, razén por la cual soélo presenta la quinta parte de la potencia que presenta la
epinefrina como vasoconstrictor, es mas segura en pacientes cardiacos compensados, pero no es
recomendable en hipertensos controlados por que los receptores alfa elevan la presion arterial.

Es un anestésico que se puede usar en pacientes pediatricos y geriatricos, pero es de categoria C en el

embarazo por lo cual esta contraindicado en gestantes. No es eficaz como anestésico tdpico.




La mepivacaina tiene el pKa mas bajo (7,6) de todos los anestésicos locales utilizados en odontologia, por lo
que es el anestésico local con el inicio de accion mas rapido con un periodo de induccién de 2 a 4 minutos y
un tiempo de vida media de > 90 minutos aproximadamente.

FORMAS FARMACEUTICAS, DOSIS Y VIAS:
Como no presenta efecto vasodilatador se emplea sin vasoconstrictor en pacientes en los que esta

contraindicado el uso Sl EPINEFRINA  SIN Vasoconstrictor  V/C 1:100,000
vasoconstrictores sistémicos como los

pacientes con diabetes, hipertiroidismo,
asma, cardiacos, hipertensos o pacientes | Tejidos blandos |2 a 3 horas 3 a5 horas
con problemas coronarios. Se encuentra disponible en dos presentaciones: B

— 3% sin vasoconstrictor.
— 2% con vasoconstrictor adrenalina o epinefrina 1:100.000.
— 2% con vasoconstrictor levonordefrin (corbadrina) 1:20.000.

Tejido Pulpar 20 a 40 minutos 60 a 90 minutos

La mepivacaina sin vasoconstrictor se presenta en una concentracion del 3%
y produce un efecto anestésico de 20 a 40 minutos en tejido pulparyde 2a 3

horas en tejidos blandos, siendo un anestésico local de corta duracién. i SR
La presentacion al 3% sin vasoconstrictor en cartuchos anestésicos de 1.8 ml : MEPIADRE
- . My doridrato de

(30 mg x 1.8 ml) supone 54 miligramos por cartucho y al 2% con vasoconstrictor o

]

el

en 1.8 ml. de solucién (20 mg x 1.8 ml) equivale a 36 miligramos en un cartucho.
La concentracion al 2% se encuentra asociada a un vasoconstrictor que
aumenta la duracién de la anestesia entre 60 a 90 minutos en tejido pulpary 3
a 4 horas en tejidos blandos, por tanto, la mepivacaina con vasoconstrictor es similar a la articaina y la
lidocaina (duracion intermedia). La dosis maxima es:

— Mepivacaina sin vasoconstrictor: 4.4 mg por kg de peso.

— Mepivacaina con vasoconstrictor: 4.4 mg por kg de peso.

La dosis maxima absoluta recomendada segun la FDA para un paciente adulto es de 300 mg y para un
paciente pediatrico también es de 300 mg.

ARTICAINA: innovador o de patente Septocaine®

Unico anestésico hibrido amida — éster disefiado para uso en la odontologia, posee un anillo tiofeno
(reemplazante del anillo bencénico) liposoluble que le permite
penetrar mas rapido a la fibra nerviosa actuando mas rapido (1 a 3 - HJ”, e
minutos), y posee ademas un grupo éster adicional que le otorga Ao i 1000
mayor duracion que la lidocaina. Por el grupo éster es

metabolizado rapidamente por las esterasas plasmaticas a acido
articainico por lo que presenta una semivida mas corta (27 min)
que otros anestésicos amida, pero se ha asociado con un mayor
riesgo de dafio nervioso (parestesia) cuando se usa como técnica de bloqueo del nervio dentario inferior en
el maxilar inferior.

Se elimina por la via renal, su tiempo de latencia es de sélo 3 minutos, por el grupo éster que posee.

Tiene un alto poder de difusion en los tejidos blandos y el hueso, siendo la anestesia infiltrativa mas exitosa
que la que se consigue con la Lidocaina, siendo suficiente en la mayoria de pacientes para premolares o
dientes anteriores, evitandose la dolorosa anestesia palatina en maxilar superior o el bloqueo troncular en
maxilar inferior. Puede ser una opcién en caso se compruebe
(con prueba de hipersensibilidad) que el paciente es alérgico a
la Lidocaina o que presenta sobre-estimulacion temporal hipo-
potasémica, un sindrome sensorial que produce resistencia a la
anestesia con Lidocaina. Si también fuera alérgico a la Articaina
s6lo quedaria la opcién de la anestesia general.
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FORMAS FARMACEUTICAS, DOSIS Y VIAS:

Se encuentra disponible en dos presentaciones al 4% siendo el anestésico local menos potente del mercado:
— 4% con vasoconstrictor adrenalina o epinefrina 1:100.000.

— 4% con vasoconstrictor adrenalina o epinefrina 1:200.000.

Se asocia con adrenalina (epinefrina), en concentraciones de 1:100,000, aumentando la duracién de la
anestesia a 75 minutos en tejido pulpar y 3 a 4 horas en tejidos blandos con efectivo control isquémico (control
del sangrado), siendo de eleccién para procedimientos quirdrgicos.

Por su composicion éster se metaboliza parcialmente en sangre por esterasas plasmaticas, por ello se dice
que su metabolizacion es rapida con una vida media de eliminacion de
solo 20-40 minutos. La administracion de dosis excesiva o
intravasculares de articaina puede provocar metahemoglobinemia
(color azul en la piel por falta de oxigeno en los tejidos), aunque segun
Malamed, no ocurre en la practica dental debido a los pequefios volumenes de articaina utilizados.
Preventivamente se debe evitar la inyeccion FESFNEESENS

intravascular accidental que puede provocar 1:100,000 1:200,000
serios efectos toxicos como la ya descrita
metahemoglobinemia o paro cardiaco, para
evitarlo se debe realizar aspiracion previa antes de | Tejidos blandos |3 a5 horas 2a 3 horas
inyectar el anestésico usando jeringa dental o jeringa carpule con
sistema de aspiracion adicional.
Las concentraciones de 1:200,000 proporcionan un efecto de 45
minutos en tejido pulpar con menor control del sangrado, siendo de
eleccién para procedimientos dentales como operatoria, endodoncia,
periodoncia o procedimientos de tallado en prétesis.

Las presentaciones son al 4% con vasoconstrictor en cartuchos
anestésicos de 1.8 ml (40 mg x 1.8 ml) que equivale a 72 miligramos en un cartucho. La dosis maxima es:
— Articaina con adrenalina: 7 mg por kg de peso.

Tejido Pulpar 75 minutos 45 minutos

Septanest con adrenalina 1/200.000

Solucion inyectable ;
Anestésico local por infitracidn y loco-roglonal

septodont

La dosis maxima absoluta recomendada segun la FDA para un paciente adulto es de 500 mg.
Contraindicaciones: no usar en gestantes, en niflos menores de 4 afios y ancianos, pacientes alérgicos, con
metahemoglobinemia, anemia, enfermedades cardiovasculares, hepaticas o respiratorias como asma.

PRILOCAINA: innovador o de patente Citanest®

Anestésico tipo amida con una potencia y duracion similar a la lidocaina y mepivacaina. Presenta un corto
periodo de induccion de 2 a 3 minutos, aunque el bloqueo troncular

requiere unos 5 minutos para obtener una adecuada profundidad. 2y S .
Su metabolismo se efectua en el higado y los pulmones con gran : PRILSNEE{ @ |
rapidez, por esta razéon es menos toxica que la lidocaina y ta <wnw“$ﬁ.“jm

comparada con esta tiene un menor efecto vasodilatador y menor iﬂ-z‘:ig‘:" e :

toxicidad. La presencia de acidosis fetal puede ser ligeramente

mas alta en el feto que en la madre, por ello no debe utilizarse en
mujeres embarazadas. La sobredosificacion puede producir
metahemoglobinemia, condicion especial en el cual se desarrolla
un estado de cianosis sin que haya causas cardio-respiratorias, la causa es el bloqueo de la hemoglobina

impidiéndole ceder oxigeno a los tejidos, en estos casos Epinefrina sin 1:200.000
se debe afirrlunlstrar azul de metileno o aC|-do glscorblco. Anestesia 10a15 60 a 90
LO'|S an,estesmlzos qge Producen esta compllc_;a.mon son la Tej. pulpar minutos minutos
pri gcama y la articaina (.:uan’d(? son administrados en Anestesia e a o > a4
dosis que superan las dosis maximas recomendadas. .

Tej. blandos horas horas

Por esta razon esta contraindicado su uso en pacientes
con metahemoglobinemia congénita o idiopatica y en pacientes anémicos.



FORMAS FARMACEUTICAS, DOSIS Y VIAS:

Se asociaba al vasoconstrictor: epinefrina en concentraciones de 1:200,000 pero en la actualidad la mayoria
de presentaciones son con felipresina (octapresin) en concentracion de 1:30,000 aumentando levemente la
duracién de la anestesia. La felipresina a pesar de tener poca accion vasoconstrictora y por tanto menor
control del sangrado, no tiene los efectos adversos de la epinefrina sobre el sistema cardiovascular y por su

seguridad se puede utilizar en procedimientos de z T TR
operatoria o endodoncia o para infiltrar en , citocaina | [EE i
. . H CLORIDRATO H
pacientes cardiacos controlados. f DE PRILOCAINA :
La presentacion es al 3% con vasoconstrictor en h 8 caum ot | gy, |

v Soluglio injetavel - 1,8 mi

cartuchos anestésicos de 1.8 ml., lo que equivale
a 54 miligramos en un cartucho

La dosis maxima es: 4.0 mg por kilo de peso
pudiéndose inyectar hasta 280 mg, es decir 05 cartuchos de anestésico a una persona de 70 Kg o méas. No
se debe exceder esta dosis maxima para evitar metahemoglobinemia. =

VENDA SOB PRESCRICAO MEDICA
OU DE CIRURGIAO DENTISTA

Conttr 10 tutates Ge 1.8 wi

La prilocaina se encuentra disponible en: ‘ Dexsrty
# Cartucho dental al 4% sin vasoconstrictor. . Citanest 3% com Octapressin
Prioceina 0 3% A

 Coriduoto do.
<om Felipre

& Cartucho dental al 3% con felipresina (octapresin) 1:30.000 (0.03 Ul/ml). o 003 U1/l Qs
Es la presentacién mas utilizada,

& Cartucho de Oraqix® al 2,5% asociado con lidocaina, en gel para
aplicacion tépica (no inyectable) en tratamiento periodontal

Las presentaciones son al 3% con vasoconstrictor en cartuchos anestésicos de 1.8 ml (30 mg x 1.8 ml) que

equivale a 54 miligramos en un cartucho. La dosis maxima es:

& Prilocaina con felipresina: 6 mg por kg de peso.

a)

La dosis maxima absoluta recomendada segun la FDA para un paciente adulto es de 400 mg.
Contraindicaciones: en pacientes gestantes, pacientes con metahemoglobinemia congénita o idiopatica y en
aquellos que son anémicos o pacientes con hipersensibilidad a prilocaina.

BUPIVACAINA: Nombre comercial o de patente Marcaine® S

Anestésico tipo amida derivado de la mepivacaina que por su alta
liposolubilidad y por su menor concentracion (0,5%) es cuatro veces mas
potente que la lidocaina y la mepivacaina, tiene mayor capacidad
vasodilatadora y mayor toxicidad por tener un margen de seguridad
estrecho.

Inicialmente usado en anestesia medica en el bloqueo espinal, epidural o
subaracnoideo, actualmente existen presentaciones para uso odontolégico en tratamientos quirargicos pero
su uso es contraindicado en nifios (menores de 14 afios).

El tiempo de latencia es intermedio, y en algunos pacientes se retrasa a 6 a 10 minutos por el alto pKa que
presenta. La duracion del bloqueo anestésico es prolongada por presentar un 95% de adhesion a las proteinas
de la membrana neural y posee un efecto residual analgésico que sirve para controlar el dolor postoperatorio
de pacientes tratados quirargicamente durante muchas horas. La infiltracion anestésica es dolorosa.
Adicionalmente provoca importante deterioro psicomotor por mas de e

4 horas después de su administracion, lo que debe considerarse en \

pacientes ambulatorios o que conducen vehiculos. B ocaine _
Es un anestésico muy utilizado en el campo quirtrgico por su :\\\ = mmﬁﬁj:fjﬁﬁﬂ}ﬂﬁﬁf&'ﬁm’
prolongado efecto anestésico en procedimientos prolongados y por o § WK P
su efecto analgésico residual que permite un mejor control del dolor 73 s Ot caviten Exch cavie coars 18 W
en el postoperatorio por tener mayor afinidad en las fibras sensitivas \ = _
que en motoras, pero la puncién intramuscular provoca mio-toxicidad

y degeneracion tisular que requiere por lo menos dos semanas para recuperacion. Su vida media es de >200
minutos.
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FORMAS FARMACEUTICAS, DOSIS Y VIAS:
La bupivacaina se encuentra disponible en cartuchos dentales de:

— 0.5 % con vasoconstrictor: epinefrina (adrenalina) 1:200.000.

Se asocia al vasoconstrictor epinefrina en concentraciones de 1:200,000, produciendo bloqueo anestésico de

EPINEFRINA Lidocaina Bupivacaina

30 minutos con técnicas infiltrativas (poco

efectlvo? y c.f)n técnicas tronculares V/C 1:50,000 V/C 1:200,000

anestesia de tejido pulpar por 3 a 4 horas.

En tejidos blandos, con el bloqueo regional, | Tejido Pulpar 1a2horas 3 a4 horas

se logra una duracién anestésica de 7 a 8 Tejidos blandos 3a5 horas 7 a 8 horas

horas en tejidos blandos (llegando a 12

horas en algunos pacientes), siendo

superior al efecto de la Lidocaina como se observa en el cuadro donde se compara su duracion.

En odontologia no es efectivo para el bloqueo local infiltrativo, pero si produce un potente bloqueo regional

con la técnica troncular especialmente para tratamientos quirdrgicos:

v" Procedimientos odontologicos prolongados que requieren anestesia profunda como las cirugias
orofaciales que requieran después del tratamiento un buen control del dolor postoperatorio.

Cada cartucho anestésico al 0.5% contiene 1.8 ml. de solucién, (5 mg x 1.8 ml) lo que equivale a 9 miligramos

en un cartucho. La dosis maxima es:

Técnica troncular: Intervenciones quirurgicas

— Bupivacaina con adrenalina: 1.3 mg por kg de peso.

La dosis maxima absoluta recomendada segun la FDA para un paciente adulto es de 90 mg.

Efectos adversos: La inyeccion intravascular accidental es mas cardiotdxica que con Lidocaina por la
recuperacion mas lenta de los canales de sodio, por tanto, se debe aspirar antes de inyectar el anestésico
utilizando jeringa dental o carpule con sistema de aspiracion.

DOSIS FARMACOLOGICAS RECOMENDADAS:

Las dosis maximas permitidas que aparecen en varias publicaciones son pautas aproximadas que no estan
basadas en evidencia. La [T Anestésicolocal  Dosis méximapor  Dosis maxima  Miligramosenel  Numero de

farmacoldgica estandar recomendadas por it WEFRIGEER | i f:::‘l‘::::m el

la FDA para pacientes de 70 Kilogramos de LIDOCAINA 3 mg/Kg (SVC) 200 mg. 36 mg,

peso se presentan en el cuadro adjunto. LIDOCAINA 4.4 mg/Kg (CVC) 300 mg. 36 mg. 08 cartuchos
. MEPIVACAINA 4.4 mg/Kg (C/SVC) 300 mg. 36 mg. /54 mg. 08 cartuchos

Para paCIGHtES con otros pesos o para ARTICAINA 7 mg/Kg (CVC) 500 mg. 72 mg. 07 cartuchos

pacientes pediatricos se debe sacar de | supvacainA | 1.3 mg/Kg(cvC) 90 mg. 9mg. 10 cartuchos

acuerdo a la dosis.
FARMACOTERAPIA: USOS ODONTOLOGICOS

La administracion de los anestésicos locales como el clorhidrato de lidocaina, que se presentan en cartuchos

dentales, esta indicada para el control del dolor mediante bloqueo nervioso local utilizando técnicas de

anestesia regional o técnica de infiltracion. Solo se recomienda su

uso para los procedimientos aceptados para estas técnicas.

Para la administracion anestésica se deber realizar la evaluacion

preanestésica con la clasificacion ASA, evaluacién que se usa para

poder administrar farmacos anestésicos de uso en anestesia

general, anestesia local o la sedacidon consciente muy utilizada en

el campo odontolégico. Las indicaciones generales de los

anestésicos locales son:

— Prevencion del dolor en tratamientos quirtrgicos y tratamientos operatorios en odontologia (operatoria,
periodoncia, endodoncia, etc...)

— Supresion de reflejos o de la actividad motriz para romper el circulo dolor-contractura-dolor en trastornos
articulares o musculares.

— Alivio del dolor en casos de urgencias odontolégicas y neuralgias (tratamiento temporal)
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FARMACOTOXIA O EFECTOS ADVERSOS DE LOS ANESTESICOS LOCALES

La toxicidad sistémica ocurre primero en el sistema nervioso central y luego en el sistema cardiovascular.

TOXICIDAD DEL SISTEMA NERVIOSO CENTRAL

Los sintomas de sobredosis y/o toxicidad sistémica del sistema
nervioso central se producen casi siempre por dosis excesivas
(sobredosificacion) del anestésico dental o cuando se produce la
inyeccion intravascular accidental o se inyecta en areas muy
vascularizadas (inflamadas), es rara y casi siempre ocurre a los pocos
minutos de la inyeccion del anestésico local. Esta fase es mas
manifiesta con la lidocaina y se produce por la accién bloqueadora de
los canales de sodio del sistema nervioso central por parte del
anestésico local y la depresion de la actividad neuronal, la accion se
desarrolla en dos fases:

SINTOMAS MENORES: se manifiesta con una primera etapa excitatoria psicégena de corteza
cerebral asociada con el miedo, la ansiedad y la angustia por la atencién dental, con signos nerviosos como
tinnitus (zumbido de oidos), sudoracién, inquietud entumecimiento de la boca
y de lengua, temblores (fasciculacion muscular), inquietud, agitacion,
nistagmo (movimiento ocular), disgeusia (sabor metélico en boca) delirio,
trastornos de percepcion o desorientacion y puede llegar a convulsiones.
Comienzan a concentraciones de >5 yg/ml, pero las convulsiones requieren
concentraciones >10 pg/ml.

SINTOMAS MAYORES: etapa de depresion progresiva del sistema nervioso
por reaccion bulbo protuberancial pasando de la excitacién al coma
(relajacidon excesiva) y pueden agravarse con convulsiones, con depresion
global, hipotension, insuficiencia respiratoria, inconsciencia, coma y paro
respiratorio. 4 \

El tratamiento consiste en mantener la permeabilidad de las vias aéreas y administrar oxigeno. Ademas,
controlar los signos vitales: control de la frecuencia respiratoria, presion arterial y frecuencia cardiaca. En
casos graves se debe instaurar medidas de reanimacion.

TOXICIDAD DEL SISTEMA CARDIOVASCULAR

Incluso pequenas dosis de epinefrina producen efectos cardiovasculares leves, especialmente con la
inyeccion intravascular accidental (en vaso sanguineo), dosis excesivas
(sobredosis) o cuando se inyecta rapidamente. Con noradrenalina
aumenta la presion arterial, con adrenalina aumenta la frecuencia
cardiaca, que es un efecto colateral mas seguro. Empeora con el miedo,
ansiedad y la cefalea pulsatil, y provoca:

DEPRESION CARDIOVASCULAR INDIRECTA: Es la complicacién mas
frecuente debida a un déficit del riego sanguineo del cerebro consecutivo
en parte al efecto vaso constrictor =

periférico de la solucién anestésica
inyectada accidentalmente en un vaso sanguineo y empeorado por la
liberacion de adrenalina endégena en pacientes estresados y con angustia
0 miedo ante el tratamiento. Provoca falta de respuesta simpatica con
descenso de la presién arterial, palidez, transpiracién con sudoracién de
manos y cara, mareo, nauseas hasta perdida de la conciencia que se
denomina lipotimia o sincope vaso-vagal (poco frecuente). Inicialmente se T
debe tranquilizar al paciente ya que la adrenalina se metaboliza en 1 a 3 i
minutos, pero por via subcutanea se puede retrasar la absorcion aumentando los efectos mas tiempo, colocar
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en Tredelemburg (pies en < 45°) con el cuello en hiperextensién, mantener via aérea y administrar oxigeno
(+O?) y controlar los signos vitales. Es de recuperacion rapida y espontanea.

Puede presentarse también Sindrome de hiperventilacion cuando el paciente por ansiedad, miedo o panico
presenta respiracion rapida y poco profunda, lo que provoca
palpitaciones, mareo, asfixia o falta de aire, alteraciones de la visién, dolor
precordial, calambres y temblores. En estos casos se debe tranquilizar al
paciente, conseguir alcalosis respiratoria (taquipnea) haciendo respirar a
la paciente en una bolsa de papel para recuperar el biéxido de carbono
perdido (+ CO?).

DEPRESION CARDIOVASCULAR DIRECTA: son los efectos mas
importantes y se produce por sobredosis o inyeccion intravascular, que
causa depresion en las propiedades del miocardio: disminucién de la excitabilidad, de la conduccion y de la
fuerza de contraccion.

Se produce el colapso cardiovascular: inicialmente se produce taquicardia e hipertension, pero luego, por la
accion sobre el miocardio puede derivar en bradicardia, hipotension, pulso blando, respiracion débil e irregular,
arritmia que puede llegar al paro cardiaco, con un desenlace potencialmente fatal. Se debe liberar las vias
aéreas del paciente y administrar oxigeno, si no hay recuperacién se debe realizar reanimacién cardiovascular
(RCP), dar respiracién artificial para recuperar el ritmo respiratorio, llamar a emergencias y/o preferentemente
se debe evacuar o realizar el traslado inmediato a un centro hospitalario para el tratamiento médico.

En pacientes con antecedentes de hipertension arterial, la toxicidad puede llevar a la hipertension arterial
marcada (presion sistolica mayor de 160 mmHg) denominada crisis hipertensiva
con aumento de la frecuencia cardiaca y dafio a i
organos diana, convulsiones e incluso coma. e B . © lsorbid”

En urgencia hipertensiva se puede administrar gr'r‘ﬁ%{‘"”,;gpemg al TABLETAS SUBLINGUALES
vasodilatadores  antianginosos  (nitritos) como = o %img s conse aseas
Isosorbida o antihipertensivos (inhibidores ECA) < lsorbid
como enalapril o captopril por via sublingual, ademas < lsorbid
se debe evacuar al paciente a un centro hospitalario. - < |lsorbid
Los sintomas cardiovasculares suelen presentarse con cualquier anestésico, pero Lmﬁ_
con bupivacaina se presenta especialmente la segunda etapa de depresién

cardiovascular directa.

REACCIONES ALERGICAS
Los anestésicos locales de tipo amida usados hoy en dia no tienen las caracteristicas alergénicas del tipo
4 H N éster y las reaccione alérgicas medicamentosas (RAM) a los anestésicos
—~ Y amida son excepcionales, se producen generalmente por los conservantes
(parabenos aun utilizados) o antioxidantes (bisulfitos) de los anestésicos
locales o del latex del cartucho dental (embolo o diafragma) que pueden
desencadenar reacciones de hipersensibilidad grave o inmediata hasta leve
0 mediata:

HIPERSENSIBILIDAD INMEDIATA O ANAFILAXIA: llamado también shock
anafilactico, es la reaccién anafilactica mas complicada de tratar, se caracteriza por una repentina pérdida del
tono vasomotor, severa hipotension y taquicardia, el pulso y respiracion se hacen imperceptibles y
broncoespasmo que a menudo provocan estridor (silbido al respirar), asfixia, pérdida de conciencia, cianosis
y pueden llevar incluso a la muerte. Se puede producir al administrar antibiéticos, antinflamatorios,
analgésicos o anestésicos locales.

Este efecto se produce por liberacién de mediadores quimicos como la histamina que provoca contraccion de
la musculatura lisa, vasodilatacion periférica e incremento de la permeabilidad capilar. Estos efectos son
responsables del broco-espasmo hipotension y edema.
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Debe ser tratada con prontitud y luego de recostar al paciente preferentemente en el piso, las medidas

recomendadas son:

— El medicamento de eleccion es la adrenalina que tiene efectos contrarios
(antagonista fisioldégico) de la histamina, la dosis convencional de
epinefrina en concentracion de 1:1000 para controlar una reaccion
alérgica es con una dosis de 0.3 — 0.5 mL por via subcutanea o intramuscular en Hidrocorisong —

deltoides o cara externa del muslo. Se puede repetir la dosis cada 3 a 10 minutos. LMY, 100 mg

— Se debe apoyar al paciente con respiracion artificial (oxigenoterapia) y realizar T
reanimacion cardiovascular (RCP) si no hay recuperacion. = >
. .. . e -~ . \ ~
— Si hay recuperacion se puede administrar un antihistaminico como clorfenamina vitalis

en ampollas de 10 mg por via intramuscular glutea o deltoidea, o un corticoide
como hidrocortisona en ampollas de 100 mg por la misma via. En todos los casos
se debe llevar al paciente inmediatamente a un centro hospitalario para una atencion médica mas

€ completa.
R HIPERSENSIBILIDAD MEDIATA O RETARDADA: Si ocurre una

i reaccion retardada provoca manifestaciones cutaneas como urticaria
(ronchas), eczema y eritemas; gastrointestinales con dolor abdominal,
/ / p L nauseas o vomitos; respiratorios con picazén nasal, estornudos o
y l rinorreas; ademas de cefalea, enrojecimiento y angioedema facial. Se
puede tratar con antihistaminicos de segunda o tercera generacion, y el

primer dia se puede administrar con dexametasona por via oral.

EFECTOS ADVERSOS:

Durante la aplicacion de este farmaco se debe tener la precaucion de no administrar mas de la dosis maxima
(sobredosis) y no administrar accidentalmente los farmacos en vaso sanguineo (no debe existir presencia de
sangre en la jeringa o el tubo de anestesia) porque puede provocar toxicidad en el sistema nervioso central o
el sistema cardiovascular. Habitualmente hacen falta dosis muy altas para producir una depresion severa,
pero en pacientes susceptibles pueden llevar a la hipertensién arterial marcada (presion sistdlica mayor de
160 mmHg), vasoconstriccion, arritmias cardiacas, taquicardia, isquemia cardiaca, fibrilacion ventricular,
angina de pecho y puede llegar a infarto agudo de miocardio o accidente cerebro vascular agudo (ACV)

EFECTOS COLATERALES: El dolor y miedo del paciente pueden inducir la descarga de adrenalina enddgena
suficiente para desencadenar una lipotimia o sincope vasovagal por
ansiedad o miedo al tratamiento dental provocando: palpitaciones,
sensacién de palidez, angustia, cefaleas, midriasis, taquicardia,
arritmias, temblor, extremidades frias e hipertensién especialmente en
ancianos que provoquen su descompensacion.

EFECTOS SECUNDARIOS: isquemia de mucosas y submucosas (por
vasoconstriccion especialmente con noradrenalina), laceraciones por
insensibilidad por el anestésico.

CONTRAINDICACIONES:

Esta contraindicado el uso de anestésicos dentales en casos de pacientes ASA llI: hipertensos no controlados,
diabéticos descompensados, hipertiroideos, con afecciones cardiovasculares (arritmias, anginas, insuficiencia
cardiaca o antecedentes de infarto) o con antecedentes de accidentes cerebrovasculares previos al
tratamiento dental.

— CONTRAINDICACIONES RELATIVAS: pacientes con tratamientos farmacolégicos de betabloqueantes,
antidepresivos triciclicos o inhibidores de MAO.
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