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PREFACI1O

La anestesia local es un clemento esencial del dolor den
tal. Implica el conocimiento de farmacologia de fisiologia -
entre otras dreas y qué no se limita al drea local, sino qué
implica evaluar, examinar y conocer al paciente en su totalji
dad.

£l paciente dental espera entrar en nuestro consultorio
en un buen estado de salud y salir de ¢l en un estado simi -
lar después del tratamiento dental. La habjl jdad para evalu-
ar adecuadamente al paciente antes del tratamienlo ha contri
buido grandemente al margen de seguridad de la anestesia lo-
cal.

Para los cirujanos dentistas asi como para los pacientes
es neccesario disponer con informacidn completa, precisa so -
bre los anestésicos locales para enfrentar con eficacia di -
cho tratamiento bucodental.

Los anestésicos locales son fdrmacos qué bloquean el im—
pulso nervioso, cuando se aplica en el tejido nervioso en ——
concentraciones adecuadas, su ventaja es que es de accidn re
versible, habiendo una total recuperacidn de la funcién ner-
viosa sin evidencia de dafio alguno en las fibras herviosas.

Por ende dcbemos conocer todo lo referente a estos far—
macos, nos referimos a sus efectos farmacolégicos, sus efec
tos dinamices (absorcidén, distribucién, metabol ismo, excre-
cidén) as? como su mecanismo de acciédn, interacciones, venta

jas, desventajas, indicaciones, contraindicaciones, toxcici-



dad para tener un mejor uso y aplicacidn de éstos.

£n algunas ocasiones se les agrega a los anestésicos un
vasoconstrictor, io cual permite que el anestésico perdure -
durante un péricdo mds prolongado y asi su toxicidad sea me-
nos.

En désis excesivas los ancestésicos Jocales causan efec -
tos téxicos, en especial en el sistema cardiovascular y en —
el sistema nervioso central.

Como habia mencionado 'anleriormente hay anestésicos me -
nos téxices y hay otros que son aplicados con o sin vasocons
trictor, tal es el caso de la Lignocaina.

La lignocafna en la actualidad es ¢l anestésico local ——
mds usado en la prdctica odonteoldgica, gracias a su bajo gra
do de toxicidad y efectos colaterales en ddsis miximas, lo —
‘que otro anestésico en désis normales, si produciria.

En este caso nos concretaremos a abordar el tema de la
lignocaina, desde su entrada al organismo, hasta su excre -
cién y conoceremos ademds el uso que se le puede dar como an
tiarrftmico y como antipruritico.

Se podrdn efectuar periddicamente las revisiones biblio-
adecuadas, para actualizarse constantemente sobre el conoci-
miento total de la farmacodindmia, usos, ddsis, entre otras

cosas de la droga.



LIGMOCAINA

La lignocaina se usé por primera vez en 1950 comc agente
en ciertos tipos de arritmias ventriculares, uno de sus as -
pectos limitantes es su baja disponibilidad por via eral, sé
lo un tercio de la dosis administrada Itega a ta circulacidén
debido a un extenso metabolismo hepdtico de primer paso.

" Esta limitacién ha Ilevado al desarraollo de congéneres =~
mis nuevos como la Tocainida, qué poseen efectividad oral.

Considerando otros aspectos, la lignocaina ha sustituido
a la procaina como patrén para la comparacién de los anesté-
sicos locales. Es mds potente y mas versdtil, ademis de sus
infiltraciones y bloqueos nervioses, también tiene un empleo
de anestesia de superficie, en la que se consigue un efecto
anestésico ripido y potente.

Esta droga se pucde enmplear en concentraciones del 0.5 -
al 2% y es mis potente que otros anestésicos locales, a menu
do preoduce sedacidn.

La lignecaina se metaboliza en el higado y la porcién -
amina es hidrofila. Esta droga se diferencia de Ja mayoria -
de los farmacos de esle grupo que en lugar de ser éster es -

una amida.



1.1. Clasificacion: Es una amida terciaria o anilida, -

producto de la reaccidn de un acido (dietilamino acético) y
una sustancia amoniacal |lamada xileno.

Este anestésico se encuentra dentro del grupo de las ami

das y por eso conparte ias propiedades de éste grupo de far-

macas.

FUNCIoM AMiDA
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1.2. Origen y nowbre farmacolégico: Fué obtenido este —
sintético por primera vez en 1943 por Léfgren, en base a la
estructura de la cocaina.

Cilorhidrato de lidocaina; dietilamino 2-6, acetoxilidida

es su nowbre genérico y también se le conoce como Lignocaina



GEMERAL IOADES DE LA L IGNOCAINA

Dentro de la anestesia local, los anestésicos se pueden
clasificar de acuerdo a su composicion quimica ca su empleo
clinico.

Los componentes de la lignocaina, es una porcidn aromdt]
ca y una porcién amina. Los anestésicos locales pueden ser —
ésl;:res o amidas y la lignocaina pertenece al grupo de las
amidas, y éstas se destruyen en su mayor parte en el higado.

Amidas: Lignocaina {xylocaina), Dibucaina (nupercaina),
Mepivacaina (carbocaina), Prilocaina {citanest), Bupivacaina
(mercaina).

Como se menciono anteriormente, algunas de las aplicacio
nes clinicas de éste fdrmaco son: infiltracién y anestesia ~
de .bloqueo, Anestesia de superficie, Anestesia caudal y Anes
tesia intravenosa.

La absorcidn de la lignocaina, depende de diversos facto
res: de su lugar de inyeccién, del grade de vasodilatacién -
de éste, de la désis y de la presencia de un vasoconstrictor
en la solucidn.

Algunos estudios electrofisiolégicos, indican que la lig
nocaina no modifica el potencial de membrana de reposo, ni -
el potencial umbral de los nervios. Si no que actda sobre la
pendiente de la fase de despolarizacién del potencial de ac-
cién de la membrana.

Puede deprimir la transmisidén ganglionar y la transmisidén --

neuromuscular.



Con el fin de impedir la absorcidn del farmaco y por con
siguiente prolongar su accién localmente y al mismo tiempo -~
esto produce reduccién de las reacciones siétévnicas, se agre
ga una solucién de adrenalina a una solucidn de clorhidrato
de procaina.

La lignocaina es uno de |os pocos anestésicos locales -
que se pueden ahadir sin vasoconstrictor., Este fdrmaco ejer—
ce su efecto anestésico en gran manera en una zona circuns -
crita, sin embargo es absorbido a partir del lugar de inyec-
cién y no queda libre de ejercer alungoes efectos sistémicos.

También éste anestésico tiene otros usos como el de tra-—
tar algunas arritmias ventriculares.

ta gran ventaja reclamada, es que a pequeias désis, cau-—
sa menor hipotension. A las désis usuales, causa somnolencia
pero ddsis mayores, puede provocar sacudidas musculares, con
fusién y convulsiones focales o generalizadas.

La lignocaina estd encontrando cerrientemente uso cre ——
ciente en las unidades de cuidados intensivos, en pacientes
que tuvieron un infarto reciente.

Su uso antjarritmico, puede ser tanmbién preventivo, va —
sea en la profilaxis rutinaria o en presencia de extrasisto—
fes ventriculares.

Ejerce su efecto inmediato, pero su accion sélo dura —-
aproximadamente unos 10 minutos, por eso se aplica c>omo una
sola désis inicial intravenosa seguida de una venoclisis.



Pero en general, podria decirse que la lignocaina es un
anestésico, que es de eleccidn en la prdctica odontoldgica -
gracias a su bajo grado de toxicidad y efectos colaterales.

Todos estos puntos mencionados los trataremes en lemas -
subsecuentes, para tener un mejor ésclarecimiento del firma-

CO.
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PRESENTAC IOM, DOSIS FARMACTLOGICAS
Y VIAS DE ADMINISTRAC 108

Dentro del mercado se ticnen disponibles varias presen-—
taciones que a continuacién se describirdn:

- Cartuchos dentales al 2% ( caja con 50 cartuchos den-~
tates de 1.8 ml. cfu ).

- Spray D al 108 { con sabor ) de 80 gr. el frasco.

-~ Ungliento al 2.5% y 5% de 15 y 35 gr. c/u.

- Solucién inyectable al 0.5%, T y 2% con o sin adrena-
lina (frasco d&mpula de 50mi. }

- Viscosa al 2% de 100 y 450 ml.

~ Solucién para raquiancstesia al 5% { pesada ) (caja -
con 10 ampol letas de 2 ml.}

- Jalea al 2% de 35 ml.)

Désis farmacoldgicas:

Las ddsis totales en un adulto medio, nunca se deben de
exceder de 500 mg. cuando se administra con vasoconstrictor
o adrepalina, pero si se emplea sin vasoconstrictor no se de
be exceder de 300 fmg. en d6sis maximas.

Cuando se piensan infiltrar pequefios nervios es sugerj-
ble una solucidn al 0.5%, cuando es requerible un bloqueo ——
epidurat, se necesitarda una solucién al 2% y para el subdu -
ral una solucién al 5% ( pesada ), pero si se piensan infil-
trar grandes vasos y grandes nervios , la solucién debera -
ser al 1.0% o al 1.5%.

Vias de administracién:

La via intravenosa, deberd ser en masa o por venoclisis



esta |imitada a uso hospitalario y por profesionales especia_
lizados, lo mismo sucede con la via epidural y con la via ——
subdural .

Por Gltimo, la via local serd un bloqueo nervioso estdn
dar y aplicacidn tdpica.

3.1 Forma de comercializacién al mercado:

- Rucaina ( Laboratorio Rudef, S.A. )

Xilocaina de 0.5 al 5%, usandose preferentemente al 2%
en cartuchos con o sin epinefrina (con o sin vasoconstrictor
(Laboratorios Astra Chemicals, S.A).

Dentro de 1os anestésicos tdpicos, se podria decir que
los mis usados son la xilocaina en spray D al 10% sen fabri-
cado por_productos Astra {linea dental) y el unglento al 5%
de ‘la misma |inea dental .

El anestésico tépico spray D al 10%, tiene un uso extra
ordinario en su aplicacién, gracias a su comunidad, ya que -
tiene un sabor agradable, tiene un envase de pldstico con -
una boquitla provista de una vdtvula de dosificacién, que a
cada apretdn salen 10mg. de xilocaina base, la boquitlla at! -
canza tal longitud que puede llegar a las regiones menos ac—
cecibles en la boca, cabe mencionar que spray D al 10%, es
de efecto inmediato y brinda una relajacidn al paciente an-
tes de la inyeccidn. El frasco alcanza hasta para 800 apli-
caciones.

El ungliento al 5%, también en el manejo odotntolégico



disminuye la tensidén del paciente desde su entrada al consul_
torio hasta antes de la inyeccidn, gracias a su aplicacién -
de la mucoesa previamente secada, y como resultado tendremos
una inyeccidn intraoral que serd completamente indolora.
Estd también indicada antes de la remocidn de sarro, pa—
ra inhibir el reflejo del vémito, indicado también en toma -
de impresiones y es recomendable usar el eyector bucal, para
evitar {a dilucidn del ungifento, ya que su vehiculo de polie

tilenglicol es soluble.

- 10 -



IND ICAC IONES

En cdontologia ia lignocaina puede ser usada en aneste =
sia iocal dental, como en operatoria dental, prétesis, endo-
doncia, cirugia bucal o maxilofaci§l, exodoncia o parodoncia

En estos casos las infiltraciones nos dan una anestesia
adecuada en un drea determinada, siempre y cuando no danemos
estructuras adhyacentes.

E! comienzo de la anestesia es casi inmediato, de modo -
que la intervencion o ¢! tratamiento que se llevara a cabo ~
por lo regular es contiguo.

La lignocaina pl.iede tener diversas indicaciones aparte ~
de Ja mencionada, por ejenplo: en anestesia epidural lunbar,
en ésta la droga se introduce fuera de |la dura madre y no es
necesario aplicar gran cantidad de anestésico; en compara ~—
cién con la medular raquidea, se necesita mayor cantidad de
anestésico.

El sitio del anestésico, en este caso son los nervios a
la altura de los agujeros intervertebrales y pueden producir
se alleraciones; s sc bloquean los nervios tordxicos, éste
tipo de anestesia es muy ttil en ginecobstetricia y tiene ——
efectos favorables de analgesia.

También es Gtil la lignocaina en algunas operaciones del
globo ocular, produciendo anestesia superficial de la cdérnea
en la tonometria, en éste caso, se combinan anestesia por in
filtracién y anestesia tépica.

Es viable darle un uso por via intravenosa, en masa y —-



por goteo para e! tratamiento de algunas arritmias cardidcas
pero éste tema se tratard en capitulos posteriores.

Esta indicada también para anestesia raquidea (bloqueo
subaracneoideo) la solucidn anestésica local se introduce di~
rectamente en el liquido cefaloraquideo, produciendo una -—-
anestesia profunda y extensa con una cantidad minima de dro-
ga. Su accién anestésica en su comienzo es rapida, su accién
durara de una a cuatro horas y las complicaciones neurol dgi-
cas son extremadamente raras. En éste tipo de ancstesia la -
lignocaina es usada en intervenciones quirdrgicas del abdo =
men alto.

Este tipo de anestesia actida sobre tas raices de los ner
vios raquideos, ta médula espinal y los ganglios.

La respiracién no sufre ningidn tipo de cambio , atin con
bloqueos altos.

En la mayoria de las ocasiones en que se realiza blogueo
regional, que incluye a la anestesia raquidea y epidural, se
utiliza e! bloqueo del plexo braquial (para la extremidad su
perior). Y blogqueo del nervio cidtico, obturader y crural, —
en forma individual (para la extremidad inferior).

También e¢s usada para reduccion de fracturas y heridas —
en traumatologia y cirugia menor.

En ginecologia y obstetricia: es usada en episiotomia y
exploraciones especiales.

Es usada también la lignocaina en intervenciones quirur—

- 12 -



gicas que se hacen en el momento del parto para facilitar la
expul sién del producto.
Para fines priacticos todos los usos mencionados, necesi-

tan entrenamiento y practica para su aplicacidn , el especia-

lista en cada ramo es el linico autorizado para su aplicacién.



COMTRA IND ICAC IONE'S

. Este anestésico estd contraindicado en pacientes con le—
siones hepdlicas, podria mencionarse la hepatitis, no es re—-
comendable administrar lignecaina, porque ésta se metaboliza
principaimente en el higado y éste 6rgano tiene que estar en
un estado éptimo de salud, para cumplir con esa funcién, otro
padecimiento en el que esta contraindicado la Jignocaina es -
la cirrosis hepatica.

En pacientes con angina de pecho o pacientes que hayan -
sufrido infarto, son ejenplos de pacientes que se deben aten-
der con precaucién al administrar jignocafna y si se emplea -
con vasoconstrictor se deberd emplear en disis bajas, aproxi
madamente de 1:200000.

En pacientes con hipersensibijiidad a la lignocaina la —-
contraindicacidn es taotal y se deberd administrar por [o tan-
to: tetracaina, butacaina, benzocaina, peperocaina que son —-
del grupo de dos esteres.

En pacientes que sufren de crisis convulsivas, se debe
tener cuidado al administrar la lignocaina, porque puede desa
rrollarse un cuadro de hipoxia, que posteriormente puede desa
rrollar una crisis convulsiva, aunque por lo general ésto sue
le suceder en anestesia general y no en anestesia local.

También puede estar contraindicada en pacientes con le——
siones renales, como la glomerulonefritis, pielonefritis, in—
suficiencia renal, entre otras, ya que éste anestésico local

también es excretado por via renal, y por lo tanto debe es -—



tar en un estado Sptimo de salud para una buena excresidn.

- 15 -



INTERACC IOMES DE LA L IGMDCAINA

Las interacciones pueden ser variadas, como por ejemplo,
cuando se combina la lignocaina con fdrmacos antiarritmicos —
puede generar alteraciones profundas en la conduccién de la -
actividad cdrdiaca, mucho mis que cudnde cualquier compuesto
se administra solo: interactor ( procainamida succinilicol ina)
interaccion — efectos colaterales aditivos; aumenta el efec -

to de la succinilcolina por disminucién de la unidon a las —.

proteinas plasmdticas.

Aunque son varias las interacciones potenciales que mez-
clan a los anestésicos locales, cuando se mezclan con otros
productes, tas manifestaciones clinicas que aparecen son po-
co frecuentes, éstas aparecerdn en casos que se utilicen gran
des dasis o en condiciones anormales del paciente.

Los anestésicos locales que contiene adrenalina pueden —

ser utilizados en pacientes que han tomado inhibidores de -
omoncaminoxidasa. En este caso la fenilefrina estd contrain -
dicada.

La Fenitoina IV, administrada con Lignocaina IV puede —-
producir una depresidn cdrdiaca excesiva al administrarse a
la par.

El fencbarbital, el isoproterenol y el glucagon produ —-
cen induccidn enzimdtica en el higado, y por ende habrd una -
disminucién en la vida media de la lignocaina.

El cloranfenicol, éste es un amtimicrobiano de anmplio es

pectro, el propanoclol y la norepinefrina, actdan sobre el —-



metabol isnmo de la lignocaina, produciendeo una inhibicidn de -
éste y por lo tanto su vida media aumenta.

Otro fdrmaco que produce inhibicién de la lignocalna es
ta HAIN — hidrazida del dcido isonicotinico - lsoniasida, ——
usado en la quimiocterapia de infect':iones bacterianas ( tuber-

culosis ).

- 17 -



DESAFRLLO O EFECTDS FARMACIR OGICDS DE
LA § 1GIOCA SA

ta lignocaina bloguea no séle la conduccién nerviosa, si
no también la de oilros tejidos u dérganos excitables capaces
de producir y propagar potenciales 'de accidn, {este motivo -
explica que ta lignocaina puede ser usada como solucidn en -
cierto tipo de arrilmias cardiacas).

Estos érganos inciuyen at sistema necvioso centrai, los
ganglios aulondmicos, las uniones neuromussculares y fos mis—
mos misculos.

ta lignocaina puede deprimir la transmisidn ganglionar y
neuromaascular, es decir puede incrementar la accion de agen-
tes bioqueadores neyromusculares,

Se ha comprobado que cuvando la fibra es mds gruesa en —--—
cuanto a2 su calibre, ta vaina mieiinica, puede conducir con
mayor rapidez un impulso.

Estudios comprueban que la fibra mds gruesa conduce un -
impulso a una velocidad de wien metros por segundoe, mientras
que necesitaremos un périodo de latencia aproximadamente de
cinca minutes para lograr el bloqueo de troncos nervioses --—
gruesos. Mientras que en tronces nerviosos sensitivos teemi-
nales, se podrdn inhibir en uvnos cuantos segundos.

La lignacaina bloguea la transmisidén nerviosa, ya sean -
sensitivas, motoras o auténomas. £/ efeclo sobre {os recep-
tores sensoriales especialicados es inpedir su despolariza ~
cifn por {os estinulos o producic {a accidn cquivalente blio-

queando la conduccién en sy axdn, cerca del argano seanserijal,



Puesto que todos los tipos de fibras son blogueados, la
anestesia regional, produce otros cambios distintos a ta pé_r;
dida de la sensacidn deseada. La pardlisis motora producida
puede tener ef efecto deseable de provocar buena relajacion
muscular durante la cirugia, pero también (imitar la coope ~
racion del paciente.

ta lignecaina puede ejercer un efecto diferencial, cuan-—
do s;e aplican a un nervio mixto, porque mientras mas delgada
es ia fibra (axén), mis sensible, es a {a accién de la jigno—~
caina. En ef cuadro siguiente se observan los tipos de fi ——

bras que se encuentran en los nervios.

YINDDEFIMA FURC ION DIANETRO DE  VELOCIDAD
LAS FIBRAS DE_CoMpuc

fuml  clmlw/sen

Ao Proapi ocepcidn:
mwiriz samitica 12-20 70-120
Tacto, presidn 520 A0-70
x Moiora para los
huesos musaula-
res. 36 15-30
Y Dolor, tempera—
tura. 2-5 12-30
8 Automitica pre—
gl ianar. 3 3-15
C Dolor C.A-1.2 0.5-2
de rafces
dorsales

- 19 -



Cuando se aplica una anestesia regional después de apli-
car el anestésico local a un nervio o rdiz nerviosa, las pri
meras actividades nerviosas afectadas son las fibras delga -
das, {las no mielinizadas}, es decir, las del dolor y las va
soconstrictoras mantenidas por la actividad simpdtica post -
ganglionar vy (las mielinizadas delgadas), es decir, las del
dolor y temperatura (C/A ) como se muestra en el cuadro an-—
terior.

Durante la recuperacidn, las fibras menos sensibles se —
restablecen primero y mis rdpido.

Por otra parte, la interaccidn con los receptores de ca-
nales de sodio, es mis elevada mientras mis lipofilica sea -
la mol écula.

‘La lignocaina es mis soluble.en agua que la tetracalna y
la bupivacalna. Este dltimo fdrmaco es mas potente y su ac —
cién es mis prolongada, también se une con mas facilidad a —
las proteinas y desplazard a otros medicamentas.

Ya que los anestésico.s tocales, son capaces de bloquear
todos los nervios, sus acciones por lo general no se |imitan
a la pérdida deseada de sensl‘billdad, dando a veces pardfi-=
sis motora, que limitard la capacidad del paciente para coo
perar, un ejemplo ctaro, en el nacimiento de un producto (gi
necobstetricia). También la pardlisis motora en anestesia ra
quidea puede alterar la actividad respicatoria, y el bloqueo
de los nervios auténomos puede dar hipotensidn.
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En la infiltracién de un anestésico local a un nervio —-—
fas primeras fibras bloqueadas son tas mis pequeilas, las B
y €, en segundo término, las fibras pequefias A . Por 1o -
tanto fas fibras del dolor son inhibidas primero, después ~
desaparecen oiras sensaciones y la fincidn motora es blo —--
queada al final.

Estudios que se han hecho recientemente plantean que hay
otra forma de modificar ta distribucién de un fdrmaco y es
por la adicidn de bioxido de carbono.

La carbonatacidn de una solucidn junte con un anestésico
lacal, incrementa el inicio de ia accién del anestésico y -~
en ocasiones ta profundidad de éste,

Probablemente el bidxido de carbone inyectado se difun-
da en las vias nerviosas en donde disminuye et pH y las mo-
.léculas del anestésico fecal se cméemran al ser atrapadas
idnicamente.

Quien realizd estos estudios fué Catchlove, a la vez es-
tas técnicas, en el future probablemente sean usadas, pera
las soluciones de aneslésicos locales carbonatadas adin no -
son puestos en el mercade norteamericano.

En conclusidén se podria decir que la lignocaina posee -
una actividad estabilizante sobre la membrana celular, y es
ta actividad no sélo se observa en céiulas nerviosas, sino
en células que poseen propiedades de excitabilidad, por la
que se¢ usa en algunas arritmias ventriculares.
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LA LIGMOCAINA Y SUi MECANISMD DE
ACCIOM

De acuerdo con estudios realizados sobre la naturaleza

de ciertos movimientos idnicos asociados con el impulso ner
. vioso han permitido adelantar una ;:xplicacién sobre el modo
de accién de la lignocaina.

La membrana de un nervio en repaso registra un potencial
negativo, producido principalmente por las concentraciones
relativas de sodio ¥y potasio.

A medida que el impuiso avanza a lo largo de la membrana
ocurre una alteracién en su permeabilidad en determinada -
drea, seguida por una entrada de sodio y aconpafiada con des
polarizaéiﬁn locat .

‘Este aumento en la permeabilidad de la membrana a los -
iénes de sodio cambia ¢l potencial y genera un potencial de
actividad nerviosa. La despolarizacidn de la membrana es se
guida por la salida de ién de potasio y el "bombeo" active
de sodio.

La Iignocal’ha:

A) Aumenta el umbral para la excitacion eléctrica del ner--
vie.

B) Retarda la propagacién del inpulso.

C) Reduce la velocidad con que aumenta el potencial de ac -

:(tf)n.

D) Y con el tiempo bloguea la conduccién del impulso nervio

S0.

El bombeo de sodio basta para inhibir la propagacién -~



del impulso nervioso.

Aunque puede decirse, que el bloqueo de la conduccidn
nerviosa se logra principalmente por la entrada de sodio, -
tos mecanismos intimos mediante los cuales se logra dicha -
inhibicidén pueden ser varios.

Estudios logrados nos indican que la penetracidén de la -
lignocaina, hasta su sitio de accién depende en gran parte
de la habilidad que tiene este anestésico para cruzar las -
membranas lipoides.

Estudios electrofisioldgicos indican que la lignocaina
no medifica el potencial de membrana en reposo ni el poten-
cial ugbral de Jos nervios, Actdan sobre ta pendiente en --
ascenso de la fase de despolarizacidn del potencial de ac -
cidn.

La tignocaina compite con el calﬁio por un lugar en la
membrana dei nervio que a su vez controla el paso de sodio
a través de la misma. Hoy en dfa se crea que el calcio se -
une a los fosfolipidos en la membrana celular. Se¢ ha podido
encentrar una buena correfacidén entre la potencia de la lig
nocafna y su capacidad de impedir la fijacién del calcio —-
por parte de la fosfalidilserina cn membranas artificiales.

Las fibras nerviosas se pueden clasificar de acuerdo con
su didmetro, su mielinizacién y su velocidad de conduccién,
hay tres tipos: A, B, C. Las fibras A tienen un didmetro de
1a20m.
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Las fibras B con un didmetro de 1 a 3 m. Las fibras C =~
con un diametro de ! m. Como se mencioné en el capitulo ante-
rior, de acuerdo con su mecanismo de accidn sobre las diver-
sas fibras nerviosas, se podria decir que la lignocaina depri
me primero las fibras pequeiias no mielinizadas y después las
mayores miel inizadas. El tiempo de comienzo de su accidn es -
mds -corto para las fibras pequefias y la concentracidén necesa-
ria del farmaco es tanbién menor.

Durante estos afies se habia discutido cual era la parte
activa del! anestésico, si la base sin carga o el catién con -
carga. Y hoy en dia se cree que la base sin carga penetra me-
jor a través de la vaina del nervio, pero el catién con carga
el que cjerce su efeclo farmacol dgico.

La lignocafna tiene 'influencia sobre el calcio tanbién -
al inhibir la unidén de calcio a los fosfolipidos y desplazan
el calcio de menmbranas naturales y artificiales en relacidn -
directa con sus respectivas potencias anestésicas,

Todos estos estudios han servido como base para la teo -
ria que postula que los anestésicos locales y el ién calcio —
conpiten por los mismos receptores fosfolipidos y que el des—
plazamiento del calcio es un pre—requislu; para la anestesia
local.

Por olra parte, varias evidencias sugieren que la inte -
raccién con el calcio es indirecta y no estd relacionada con

el mecanismo de accién de los anestésicos locales.
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Y por otra parte el transporte de sodio es probablemente
consecutivo a un efecto sobre el transporte de calcio, dado
que el anestésico local parece competir con el calcio por af

gin sitio en la membrana.
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DIMAMICA DE LA L IGNOCA INA

En‘este capitulo trataremos puntos inportantes referen-—
tes a la farmacodinamia de la lignocalna, desde su entrada
al organismo hasta su excresién, (absorcién, distribucidén, -
metabol ismo y excresién ).

] Absorcidén: La absorcidén dependerd del sitio de adminis—
tracién de la désis del anestésico, de la presencia o ausen-—
cia del wvasoconstrictor y del grado de vasodilatacién que —
puede causar el agente anestésico.

La absorcidén de los anestésicos locales a través de la
membrana mucosa varia de un fdrmaco a otro, y los que atra -
viesan mds fdcil estas membranas son la lignocaina, la mepi-
vaqafna,. la pricocaina, ia tetracaina y la butacalna.

Cuando se aplica tépicamente la lignocaina, su absor -
cién depende de la estructura quimica del anestésico y de -
las condiciones del tegumento. Para que puedan pasar la ba-
rrera del epitelio intacto deben poseer un tamafio molecular
muy pequéfio 0 un coeficiente aceite-agua alto, otros anesté-
sicos deben usarse las bases en vehiculos no acuosos.

Esto sucede con la lignocalna, cuyo clorhidrato se usa
en la anestesia por inyeccidn. Todas esas formas muy poco -
solubles en agua, usan como vehiculo el alcohol, el propi -
fenglicol entre otros.

Otra forma de acelerar la absorcién y adn de producir

la de aquellos agentes que en condiciones normales no lo hacen



es alcalinizar la mucosa, Esto se puede lograr con un buen -
buche previo de bicarbonato de sodio atl 5%.

La mayor irrigacién aumenta la velocidad de absorcidn y
la disminucién la hace mis tenta. Por otra parte, ta accién
del vasoconstrictor es relativamente breve y generalmente va
seguida de una vasodilatacidn.

Esto prodria explicar el hecho clinico de que cudndo de
be repetirse una anestesia local en el mismo sitio e inmedia
tamente, su accidn es menor potente ¥y mis corta que con la -
primera inyeccidn.

Las diferencias individuales de ta velocidad de absor -
cién entre los anestésicos locales, son debidas principalmen
te a diferencias en la solubilidad de !os compuestos.

La concentracidn del anestésico también aumenta la velo
cidad de absorcidn, por lo tanto, cuanto nds concentrado es-—
té un anestésico local su potencia serd mayor, pero también
estard aumentada su velocidad de absorcién y por lo .(anto su
toxicidad.

Vistos los distintos factores que influyen en la absor-
cién del anestésico, se comprenderd que la duracién del efec
to anestésico, depende principalmente de la naturaleza del -
compuesto, su concentracidn y la del vasoconstrictor que se
ie agregue.

Analizada la absorcién del anestésico, continuaremos con
la distribucidn de este fiarmaco.
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Distribucién: Una vez absorbidos los anéstesicos loca—-
les se difunden anpliamente y con facilidad en todos los te-
jidos a causa de su solubilidad en agua y en lipidos y atra-
viesan fdcilmente la barrera hematoencefdlica y la barrera
placentaria, Ilegando al feto en 1a mujer embarazada.

La unién a las proteinas de! plasma y de los tejidos es
variable, siendo mayor en los anestésicos del grupo amida --
{ lignocaina ).

Una vez qué entra en la circulacién ta lignocacina se -
une a las proteinas plagmdticas y a los eritrocitos.

Después de la distribucidén a través del espacio intra -
vascular, el fdrmaco no unido estd libre para difundirse a
los diferentes érganas de_l cuerpo. Como la redistribucidn es
el principal mecanismo para eliminar a los fdrmacos que se -
metabol i zan lentamente del flujo sanguineo, un anestésico —-
que deje con rapidez la circulacién para entrar a los muscu~
tos y a otros tejidos, tendrd una toxicidad reducida.

Las | tamadas barreras para la difusidn son relativamen-
te ineficaces con los anestésicos locales.

Ademds de entrar al SNC, como se habia smencionado ante-
riormente atraviesa con facilidad la placenta y en ocasiones
puede causar depresidn cdrdiaca grave en el feto.

Los anestésicos locales del grupo de las amidas se dis—
tribuyen ampliamente después de su administracién por carga
intravenosa. Estudios que se han realizado, demuestran que -—
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la distribucidén ocurre en sitios de aimacenamiento, posible-
mente en el tejido adiposo. Posteriormente hay una fase de -
distribucién rapida, en el que el anestésico se concentra en
érganos muy vasculararizados, como cerebro, higado, rifén y
corazdn, después se produce una segunda fase donde se concen
trarfa el anestésico, como el misculo y el intestino.

Metabol isme: Después de ocurrida la distribucion, el me-
tabolismo de la’lignocaina ocurre principaimente en el higa~
do, aproximadamente en un 90%.

Por regla general: la reaccidn inicial es una N-desalqui-
flacion del grupo amino terciario. La amina secundaria resul-—
tante es susceptible a fa hidrdlisis por la actividad de la
amidasa hepdtica, pero también puede ocurrir una conjugacién
hidroxilacidn ~ desalquilacidn adicional.

La lignocaina no es hidrolizada, sino que se oxida en el
higado, por el sistema microsémico oxidante de droga. La —~—
CYPIA es una familia de enzimas que realiza o efectdan la -
oxidacidn metabélica a lo iargo y en orden de xenobioticos,
incluyendo eritromicina, nifedipina, lidocaina entre otros.

Pero estudios farmacocinéticos revelan una relacidén con
la edad, relatan que disminuye la oxidacién metabdlica en +=—
forma severa de la droga, metabol izadas por la familia de —
CYP3A incluyendo lignocaina y eritromicina, al ir aumentando
la edad.

El metabolismo resultante de la pérdida de un etilo por
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oxidacion {la monoetilglicilidida) es hidrolizada posterior-
mente, formando 2,6 xilidida y dcido etilaminoacético.

La xilidida se oxida, dando 4 hidroxi 2,6 xilidida y en
parte uno de sus metilos se oxida hasta COQH, formando el --
Scido 2-amino-3-metil benzoico. Grén parte del efecto sedan-
te de la lignocaina se debe a sus metabolitos destilados: el
monoetilglicinexilidido ¥y el glicinexilidido.

Se podria decir por lo tanto que et metabolisml?' en el
grupo de las amidas (lignocaina) son metabolizados casi ex -
clusivamente en el higado; en donde sufren un proceso de des
metiiiacién oxidativa en primer término, para posteriormente
ser hidroiizadas.

E£xcresidn: Debemos mencionar que fa etiminacidn junto -
con ia toxicidad juedgan un pepel inportante; porque cuahto -
mids rdpida es la efiminacién menos toxicidad habrd y vicever
58 .

Alrededor del 10 at 20% de fa lignocaina es excretada -
intacta, el resto es metabolizada en el hfgado, eliminando -
uno o ambos grupos etilo; al ser metabolizado el otro 80%F ——
aproximadamente, la xilidida y la &-hidroxi 2,6-anilina es -
excretada por ta orina (estos metabolitos resultantes pueden
contribuir a una accidén téxica sobre el SNC ).

En pacientes con insuficiencias hepdticas, los praecesos
de biotransformacidn disminuyen o se inhiben, y en pacientes
con problemas renales, comw la glomerulonefritis entre otras
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disminuyen el proceso de excresién y por lo tanto hacen mis
téxica a la lignocaina. En estas circunstancias es recomen-—
dable evitar o contra indicar este fdrmaco, para prevenir -

posteriormente complicaciones.
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LIGMOCAINA COMD SOLUCIOM ENM CIERTO TIFO
DE ARRITHMIAS

La lignocaina es el medicamento antiarritmico ventricu-
lar mis cominmente usado por via intravenosa. Tiene una toxi
cidad extraordinariamente baja y un grado elevado de efica -
cia en las arritmias que acompanan al infarto agudo del mio-
cav‘&io.

Usado, como solucién antiarri{tmica por primera vez en -~
la década de 1940s. Los usos terapeldticos de la |ignecaina -
dependen de diversas propiedades electrofisioldgicas que le
confieren ventajas sobre éstos antiarritmicos disponibles.

La lignocaina tiene efectos cardidcos, ya que es un su-
presor potente de la actividad cardiaca anormal » aunque al -

parecer actia exclusivamente sobre e! conducto de! sodio.

Su interaccidén cen éste difiere de manera considerable

de la interaccidn que |leva a cabo la quinidina. En tanto —--

que !la quinidina biogquea a lamayor parte de los conductos -

del sodio, tanto activados como inactivados. Como consecuen-—

cia, una gran fraceién (50%) de los conductos sin bloguear,
resul tan bloqueados durante cada polencial de accién en las
fibras de purkinje y en las células ventriculares, que tie -
nen mesetas prolongadas.

Durante la didstole, mayor parte de los conductos de S0
dio en las células polarizadas normalmente, se tiberan del! -
medicamento. Por lo que la lignocaina tiene escasos efectos

electrofisioldgicos sobre el téjido cdrdiaco.

En canbio, los conductos de sodio despolarizados {inacti



vados} permaecen bloqueados en su mayor parte durante la -——
didstole, pudiendo ser bloqueados mds de estos.

Asi, la lignocaina suprime la actividad eléclrica de los
tejidos despolarizados, arritmigenos, en tanto que interfie-~
reixde mancra insignificante con la actividad eléctrica de -~
los tejidos normales,

Al parecer estos factores son la causa de que la ligno -~
caina sea un agente bastante eficaz para suprimir las arrit~
mias relacionadas con la despolarizacién, por ejenplo (isqué
mia, intoxicacién digitdlica), pero es relativamente ineff -
caz contra arritmias que se producen en tejidos normalmente
polarizados, por ejemplo (aleteo, fibrilacién auricular).

La lignocaina esta en contrando uso reciente en las uni-
dades de cuidade intensive, en pacientes poStoperatorios o -
que tuvieron un infarto reciente.

Dentro de su farmacodinamia debido a su metabolismo hepé
tico, solo 3% de la lignocaina admini stradaaparecen en el -~
plasma (por via oral}, por lo que se debe administrar por ~-
via intravenosa y tendrd una vida media de 0.5 a 4 hrs.

A continuacién tendremos un cuadro demostrativo relacio-~
nado con todos los aspectos sobresalientes e importantes de
la lignocaina como solucidén antiarritmica, y que serid de uso

prictico.
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Clasificacion:
Informacian__:

General

Uses:

Antiarritmico.

Empleada en désis terapéuticas, la lignocali-~
na no modifica la presidén arterial, el gasto
cdrdiace ni la contractibiiidad miocdrdica.

La lignocaina acorta el périodo refractario

y suprime el automatismo de focos ectdpicos

pero no afecta la .conduccidén de los impulsos
a través del tejido cirdiaco. Y en désis an-
tiarritmicas, debe usarse en lugar de la pra
cainamida en pacientes susceptibles de blos+
queo.

Tratamiento de las arritmias ventricuiares -
agudas, como las que se presentan después de
los infartos del miocardio o durante la ciru

* gta. La llgnocalna carece de efectos sobre -

las arri tmias auriculares.

Hipersensibilidad a los anéstesicos locales
de tipo de las amidas, sindrome de Adams-Sto
kes o bloqueo cardiaco parclal o completo.
Administrarse con precaucidn en pacientes —-
con patologia hepidtica o renal severa, insu-
ficiencia cardiaca congestiva, hipoxia acen-
tuada o estado de choque.

Efectos sobre el sistema nervioso central, -
mareos, inquietud, vémitos, dificultad para
respirar, contracturas nusculares, temblores
convulsiones e inconciencia. la sobredésis -
puede producir hipotensién, transfornos de ~
la conduccién cdrdiaca, bradicardia, o paro
cardiaco o respiratorio.

Procainamida - £fectos colaterales neurolégi
cos aditivos.

Succinilcolina.Aumenta el efecto de la succi
nilcelina por disminucidén a ~
la unidon de las protelnas
plasmiticas.
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Dosificac

-
!\

Administrac

Por vwia intravenosa 50-100 mg a una veloci-~
dad de 25-50 mg/minuto. De ser necesario, ——
puede repetirse a los 5 minutos. El efecto
se inicia a los 10 segundos. La désis mixima
en una hora: serd de 200 -300 mg. infusidn:
1-4 mg/minuto (0 20-50 mg/kg/minuto para el
adulto promedio de 70 kg). El efecto se ini-
cia en 10 a 20 minutos. Por via intramuscu —
lar: 300 mg .

1.~ No se mezcle la lignocaina con las trans
fusiones de sangre.

2.- Las soluciones de lignocaina con epi —-—-—
nefrina .no deben emplearse para el trata
miento de arritmias.

3.- Verificar que en el frasco se estipule -~
"para arritmias cardiacas".

{.- Vigilar la aparicidn de efectos adversos
sobre el SNC (como |los mencionados en ——
las reacciones adversasi ).

2.~ Vigilar la depresién respiratoria contro
lando la frecuencia respiratoria.

3.~ Tener disponible un barbitidrico de ac —-
cidn corta (secobarbital) para emplearlo
en caso de emergencia.
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LA LIGNOCAINA COMD SOLUCION EN CIERTO TIPFO
DE_ANTIPRaR ITDS
Clorhidrato de lignocaina: jalea (2%}, lignocaina unguen
1o (2.5%} at (5%) lignocaina solucidn (4%) lignocaina solu -~
cién viscosa {2%).
Esta indicada en anestesia local de piel o anestesia Jo~
cal de nucosas.
En adultos y en nifios ladosificacién se aplica libremen—
te. En procedimientos que se aplican a la uretra femenina y
masculina.
Adultos: se administra aproximadamente {instila) 15mi.
{a honbres) y {a nujeres) 3-5 ml. en la uretra en ambos.
En dolor, érdor, o comezdén causada por quemadyras, quema
duras solares o irritacidén cutdnea:
En adultos y en nifios: se aplicard libremente.
Dentro de los efectos locales secundarios tenemos a la —
erupcidn cutdnea y la hipersensibilidad.
Dentro de las interacciones; sin interacciones importes.
En Jlas consideraciones generales tenemos:
1.~ Ocbe usarse con precaucidn en mucosas gravemente trauma—
tizadas, en infecciones y tener precaucidn en anestesia
de la mucosa orofaringea ya que es posible producir bron
coaspiracién.
2.~ Se suspende su uso sl aparece erupcidn.
3.- Ungiento de xilocaina aplicarse con cuidado para preve~-
nir su contacto con la piel, porque produce entumeci -

mjento.



TOXICIDAD DE LA L IGMOCA INA

Las soluciones anestésicas en la actualidad son muy segu
ras cuando la emplea un personal competente. Pero a pesar de
esto se describen algunas reacciones adversas que verifican
la toxicidad potencial de éstos fdrmacos, en gencral cuando
se utilizan de manera descuidada.

La mayor parte de toxicidad de la lignocaina de natura —
leza grave, esti relacionada con concentraciones sanguineas
excesivas que se logran por medio de la inyeccidn intraveno—
sa o por la administracién de cantidades elevadas de farmaco

£l sistema nervioso central y el cardiovascular son los
mis frecuentemente afectados por concentraciones plasmiticas
elevadas del firmaco.

Dentro de la toxicidad del sistema nervieso: central se —
mani fiesta principalmente por inquietud, temblores y escalo-
frios ; pero a désis mis elevadas puede causar convulsiones
y posteriormente depresidén respiratoria y finalmente, COMA.

La toxicidad cardiaca depende de una depresidn de la con
duccidn causada por la droga { o sea bloqueo A-V, bloqueo de
conduccidn intraventicular ) y vasodilatacién sistémica.

Estos efcctos pueden evolucionar hasta la hipotensién ——
grave y llegar al paro cardiorespiratorio. Estas reacciones
pueden evitarse si se observan algunas precauciones:

1) Administrar las désis mis pequefias del anestésico y que —
produzca anestesia eficaz.

2) Emplear la técnica apropiada para la inyeccién, incluyen—



do en ésta la aspiracidn.
3) Utilizar una solucidn que contenga un vaseoconstrictor -
cuando sea posible, para retardar la absorcion de éste.

Las reacciones alérgicas, como una dermatitis rojay -
pruriginosa, o la produccidn de vesiculas, es produccidén ~-—
cuande se administran anestéslicos locales de tipo éster; pe-
ro las de tipo amida no causan alergia, pero pueden producir
algin tipo de reaccién con el contacto prolongado de distin-
tos tipos de anesltésicos locales y se observan con frecuen —
cia en médicos que manejan continuamente estos fadrmacos.

De acuerdo con las precauciones mencionadas para evitar
éstas reacciones, sf a pesar de estos procedimientos el pa -
ciente presenta alguna respuesta adversa, debe proporcicnar-
se’ tratamiento de inmediato.

Se colocard al paciente en una posicidén supina con las
piernas elevadas y administracidn de oxigeno { para la depre
sidn respiratoria ). Por lo general esto es todo lo que se
necesita para aliviar las reacciones tgxicas, las respuestas
a la epinefrina o a los ataques de tipo sincope.

Las convulsiones por {0 general se eliminan por si solas
pero debemos tener la precaucidn de asegurar la respiracidn
y proteger al paciente de heridas corporales.

De persistir las convulsiones serd necesaria la interven
cion farmaceldgica para evitar el peligro de algin tipo de -
lesion hipoxica.
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£l tratamiento para la mayor parte de las recacciones,
tdéxicas graves es sintomitico y constste en tratar de re -
vertir la depresidn respiratoria y circulacién cuvando se -
presentan.

En conclusidn podria decirse, que los verdaderos sig-
naos de toxicidad de los anestésicos logcales consisten en —
1a estimulacién del sistema nervioso central seguida por -
depresion cardiovascular periférica (inquietud, salivacidn
escalofrios, le‘nblorcs, convulsiones y coma asociados con
hipertensidén y taquicardia y continuade por hipotensidn) -
representa el cuadro téxico producido por los anestésicos
locales.

€1 métode mis satisfactorio para el control de las -
convulsiones es la administracion intravenosa de diazepam

0.1 mg/kg .

TEsls HY DEBE
%@ﬁgh ik )LA HBUATEGE
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comct us 10MES

Es importanle tener en cuenta aspectos bdsicos edontolo
gicos qué nos ayudaran mucho en nuestra vida como cirujanos
dentistas.

En ésta tesina, me permiti abordar el tema de la farma
cologla y dindmica de la Jignocaina, tema por demds inportan
te dentro de nuestro campo; ya que dia con dia hacemos uso -
de éste agente anestésico.

La lignocaina hoy en dia, sigue siendo el agente anesté
sico de eleccidn dentro de ta odontoiogia, gracias a sus pre
sentaciones con o sin vasoconstrictor y a su bajo grado de -
toxicidad.

El cirujano dentistalpor lo tanto deberd darie el uso -
adecuado en su totalidad a éste anestésico local; y para lo-
grar éste propdsito, tendrd que tener el estudio detallado -
de éste fdrmaco.

Por ende sabrid los detalles farmacodindmicos de la lig-
nocaina desde su entrada al organismo hasta su excresidén, --
los uses terapéuticos que se le puede dar (antiarritmias ven
triculares, antipruriginosa, etc. )}, las ddsis exactas, sus
mecanismos de accién, sus indicaciones, sus contraindicacio-
nes, su toxicidad asi como ftas formas de presentaciones en -
el mercado.

Teniendo ecstudiado todos estos aspectos, el cirujano -
dentista, junto con una buena técnica anestésica tendrd la

seguridad de darle un buen uso odontoldgico a la lignocaina



y en general a los anestésicos locales, tanto del grupo és -
ter como del grupo amida, sin tener duda a darle un mal uso.

Por Gltimo es inportante mencionar y exhortar a todos —
los cirujanos dentistas, a que revisen periddicamente citas

bibliogriaficas actualizadas, ya que la medicina es un mundo

nueve y de constantes capbios.
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