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ANESTESICOS LOCALES DEL
GRUPO AMIDA

De La Cruz Mamani Lita Noemi*
RESUMEN

Desde la prehistoria se ha deseado
eliminar la sensacion de dolor,
especialmente en procedimientos
quirargicos cortos y la oportunidad de
lograrlo se presentd tras el
descubrimiento de los anestésicos
locales, los que a su vez se clasifican en
dos grupos: los del grupo éster y los del
grupo amida, cada uno de los cuales,
presentan ciertas similitudes, al igual
que ciertas diferencias que los
caracterizan. Sin embargo, los
anestésicos del grupo amida han
logrado revolucionar el campo de los
anestésicos locales, mejorando las
propiedades clinicas y disminuyendo los
efectos adversos que los anestésicos del
grupo  éster provocaban en el
metabolismo del ser humano, es por
ello, que los del grupo amida se han
convertido en uno de los mas utilizados
a la hora de realizar los procedimientos
quirdrgicos.

A la fecha, se han desarrollado
diferentes tipos de anestésicos locales
del tipo amida como ser la: prilocaina,
mepivacaina, bupivacaina, oxetacaina,
etidocaina, ropivacaina y levobupicaina;
cada uno con sus indicaciones,
limitaciones, formas de presentaciéon y
efectos que su uso produce en el
metabolismo del ser humano, por lo
tanto, es obligacion de todo profesional
en salud conocer sus caracteristicas
para determinar una seleccion adecuada
del anestésico local a utilizar.

PALABRAS CLAVE

Anestésicos locales grupo amida.
Lidocaina. Mepivacaina. Bupivacaina.
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INTRODUCCION

En la busqueda de bloquear la
sensacion de dolor en areas especificas
del cuerpo, de forma temporal vy
reversible se introdujeron los
anestésicos locales en 1880, siendo la
cocaina el primer anestésico observado
por Carl Koller en 1884.) Afios mas
tarde, se sintetiz6 la procaina gracias a
Einhorn, no obstante, se continud
investigando en busca de minimizar los
efectos adversos que provocaba la
procaina en el cuerpo, como las
alergias y su limitado tiempo de
anestesia, por lo que se introdujeron los
anestésicos locales del tipo amida en
1943, tras ser sintetizada la lidocaina por
Nils Léfgren y Bengt Lundqvist.™*®

El descubrimiento de la lidocaina, se
bas6 en la estructura quimica que
presentan los anestésicos locales, que
consiste en una: porcién lipéfila que
tiene un tipo de uniéon con la cadena
intermedia o pivote alifatico de tipo éster,
a partir del cual, se desarrolla la union
de tipo amida y una porcién hidréfila.>*®

Hasta la fecha se han desarrollado a
partir de la estructura quimica de la
lidocaina varios tipos de anestésicos,
entre ellos estdn la: prilocaina,
mepivacaina, bupivacaina, oxetacaina,
etidocaina, ropivacaina y levobupicaina,
con propiedades y diferencias
particulares.™ Aun ahora las tendencias
de desarrollo en farmacologia intentan
introducir al mercado, anestésicos con
efecto morfinico, mejorando de este
modo las acciones de los anestésicos
del grupo amida.™
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TABLA COMPARATIVA ENTRE
GRUPO AMIDA Y ESTER

Grupo amida

Grupo éster

Estructura quimica

Enlace (-COO-)

Enlace (-NHCO-)

FARMACOCINETICA

Distribucién Amplia Limitada
Vida Media 2 horas < 30 min
Potencia de accién +++ +
Metabolismo Microsomas hepaticos Enzima
(Higado), pulmén. Pseudocolinesterasaplasmatica
(plasma).
Excrecién Via renal con eliminacién en | Via renal con eliminaciéon en

menor porcentaje de anestésico
puro.

mayor porcentaje de anestésico
puro.

FARMACODINAMIA

Mecanismo de accion

Blogueo de los canales de sodio
y propagaciéon de potenciales de
accion.

Bloqueo de los canales de sodio
y propagacion de potenciales de
accion.

Periodo de latencia

De accion répida e intermedia.

De accién lenta e intermedia.

Duracion de accién

Menos de 1 hora excepto la
tetracaina 3 horas.

Desde 1 a mas de 3 horas.

Modo de acciéon

Fibras de conducciéon dolorosa, fibras de sensibilidad térmica, fibras

propioceptivas vy fibras motoras

EFECTOS ADVERSOS

Toxicidad

+++

++

Reacciones Alérgicas

A veces (metilparabeno)

Con mucha frecuencia

(paraminobenceno)

EFECTOS GENERALES

Sistema Nervioso Central

Somnolencia, confusion,
temblores, agitaciones,
convulsiones, etc.

Somnolencia, vomito, efc.

En caso de la cocaina depresion
de zonas corticales y
subcorticales.

Aparato cardiovascular

Depresion miocardica, descenso
auriculo-ventricular, paro cardiaco

de la presion arterial, bloqueo

Sistema nervioso auténomo vy
placa motora

Impiden liberacion de
acetilcolina.

Blogueo de receptores
nicotinicos, serotonicos,

muscarinicos e histaminicos.

Bloqueo de receptores
nicotinicos, seroténicos,

muscarinicos e histaminicos.

Aparato respiratorio

depresora e hipotensora a dosis
altas

Depresion respiratoria a dosis
medianas

Indicaciones

En tratamiento con beta

blogueantes adrenergéticos

En caso de enfermedades
hepéaticas, embarazo.

Contraindicados

Fuente:Elaboracién propia

ANESTESICOS DEL GRUPO AMIDA
Dentro de los anestésicos del tipo

amino-amida se encuentra la:

1,2,3,5,6,79,10.

Insuficiencia hepatica
Ancianos

Insuficiencia renal
Glomérulo nefritis
)_A_Itgraciones miocardicas

Procedimientos quirdrgicos de
larga duracion

Alérgicos al PABA( &cido para
amino benzoico) En caso de
tratamiento con sulfamidas

1. Lidocaina: Es un anestésico del

grupo amida, el primero en
sintetizarse en 1946, conocida
comercialmente con el nombre de

lignocaina o xilocaina.® >*° Puede ser
utilizada como una base o clorhidrato
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para producir el efecto de analgesia.
En la actualidad, es uno de los
anestésicos mas empleados en la
odontologia, por el tipode anestesia
prolongada, profunda y de gran
potencia que posee.

Presenta un pK de 7.8 que le permite
penetrar en la mucosa de forma mas
efectiva, por lo que el inicio de su
accion es rapida y el tiempo duracién
de accion es de 1-3 horas.>®
Asimismo, el metabolismo de este
farmaco es hepatico por un proceso
de desalquilacién que lo fragmenta
en monoetilglicina y la xilidida,
siendo este ultimo el que origina la
anestesia local y la toxicidad.® El tipo
de absorcibn es levemente mas
rapida por via parenteral y su accion
es mas rapida y larga cuando se
asocia a un vasoconstrictor como la
epinefrina, ya que incrementa su
velocidad de absorcién y disminuye
su toxicidad.” La vida media en el
torrente sanguineo es de 1.6 horas y
su eliminacion es por via urinaria ,
donde un 10 al 20 % de lidocaina se
excreta intacta por la orina.>*°

La lidocaina es considerado también
un agente antirritmico y antifibrilante,
ya que es capaz de acortar la
duracién del potencial de accién de
las fibras nerviosas de
Purkinje,disminuyendo la frecuencia
auricular y de ésta manera, convertir
estas arritmias a ritmo sinusal.™®
Presenta  también  propiedades
convulsivantes y de analgesia
general, cuando se presentan en
dosis elevadas en el cuerpo, y con el
uso de blogqueantes
neuromusculares tiende a potenciar
la accion de los mismos.**°

Dentro de los efectos secundarios, la
somnolencia es la mas comun en el
uso de este tipo de anestésico, asi
como la caida de la presion arterial, y
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reacciones alérgicas que no son
comunes tras sSu usO como
anestésico.m > °*

En dosis medianas tiene una accién
estimulante caracterizada por

nauseas, vomitos, confusion,
temblores 'y convulsiones. Su
sobredosis puede provocar

decaimiento, inconciencia y finalizar
con un paro respiratorio.’

La lidocaina se presenta en diversas
formas: inyectables (0.51%), gel
(2%), pomada (5%), aerosol (10%).
La concentracion adecuada para la
anestesia regional intravenosa es de
0.25-0.5%, para la anestesia epidural
es de 1-2% y en caso de anestesia
espinal al 5% con incorporacion de
dextrosa al 75%. En la practica
odontolégica la dosis es al 2% con
adrenalina 1:100000."°

Prilocaina: Es un anestésico local
del tipo amida, conocido también con
el nombre de Citanest, con
propiedades farmacologicas
parecidas a la lidocaina.®* Tiene un
pK de 7.9 que le permite tener una
accion rapida de alrededor de 2 min,
con una duracién aproximada de 2-3
horas. Se metaboliza en el higado
como también en el pulmén y es
excretado por la via renal.™®

La prilocaina tiene la propiedad de
estabilizar la membrana neuronal a
través de la inhibicion del flujo de los
jones, que se requieren para la
iniciacion del potencial de accion.™®

Su principal efecto secundario es la
metahemoglobinemia, por lo cual, su
uso ha disminuido
progresivamente.> ° Otro efecto
adverso serio es la parestesia de
labios y tejidos blandos que duran
hasta un afio, acompafandose de
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trastornos nerviosos y
cardiovasculares.
La prilocaina viene en

concentraciones del 0.5-1 % para
anestesia por infiltracion, al 0.5% en
caso de anestesia intravenosa y al
1.5-2% para el bloqueo de nervios
periféricos. Para la anestesia dental
esta disponibles al 4% con
adrenalina 1: 200.000. La dosis
maxima recomendada es de 400 mg
sin vasoconstrictor y 600 mg con
vasoconstrictor.*

Mepivacaina : Es el segundo
anestésico local del grupo amida
mas utilizado después de la lidocaina
y que ha sido comercializado con los
siguientes nombres: carbocaina,
arestocaina, isocaina y
scandicaina.’® Posee un pK de 7.6,
que lo lleva a tener un inicio de
accion rapida de 1 a 2 min. Se
inactiva en el higado y es eliminado
por via urinaria en forma pura en un
1- 16% del total del anestésico. Su
vida media en el torrente sanguineo
es de 1.9 horas, por lo su duraciéon
de accion es de aproximadamente
1.5 - 2 horas.>?

Dentro de sus propiedades, se
encuentra su efecto vasoconstrictor
que le otorga un tiempo de duracién
prolongado, sin el uso de un
vasoconstrictor esta indicado en
pacientes en los que el
vasoconstrictor esta contraindicado.*

Los efectos adversos del uso de éste
anestésico se presentan tras la
sobredosis que provoca una
estimulacion, seguida de una
depresion del sistema nervioso
central.’ La mepivacaina viene en
soluciones con concentraciones al 3
y 2 % con levonordefrina 1:20.000 Ul
la cual es la dosis recomendada en
tratamientos dentales.’
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4. Bupivacaina : Este anestésico es un

clorhidrato derivado de la
lidocaina,con capacidad de producir
analgesia prolongada. Tiene un pK.
8.1, que da lugar a un inicio
retardado de 6 -10 min. Su
biotransformacibn es a  nivel
hepatico, con una duracién de accion
mayor a las 3 horas.> **° Entre sus
propiedades se encuentra el alivio al
dolor postoperatorio, bloqueos
simpaticos y anestesia epidural
obstétrica.’

Su sobredosis produce reacciones
toxicas, depresion circulatoria,
convulsiones, etc.’ La Bupivacaina
se presenta en concentraciones
entre 0.25%, 0.5% y 0.75% para
anestesia de tipo infiltrativa,
bloqueos nerviososperiféricosy
anestesia  epidural, caudal vy
subaracnoidea.*®

Oxetacaina : Es un anestésico de
tipo amida, con una quimica de doble
amida que lo limita en su uso para la
anestesia superficial.> Generalmente
es empleado para aliviar el dolor
asociado a una ulcera oral, aunque
también es utilizado por via tépica en
el tratamiento de las hemorroides.El
anico inconveniente en su uso es la
toxicidad que presenta, ya que es
mayor a los demés anestésicos.’

Etidocaina : Es un anestésico local
derivado de la lidocaina de accion
prolongada, utilizada anteriormente
en la anestesia general.Tiene una
duracién de accién de 2 horas,
gracias a su propiedad de
vasodilatador, el cual es mayor a la
lidocaina y mepivacaina.® Viene en
inyectables al 0.5% y al 1.5% para
bloqueos nervioso periférico de tipo
infiltrativo y la anestesia epidural. No
se utiliza en anestesia raquidea.” La
dosis maxima recomendada es de
300 mg con vasoconstrictor, debido a
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que puede producir, hormigueo o
entumecimiento de la cara o la boca,
disnea, etc.!

7. Ropivacaina: Es un anestésico de
tipo amida, que fue sintetizado
posterior a la bupivacaina y se
caracteriza por presentar la forma de
S- enantdbmero puro, lo que le
permite tener menor toxicidad a nivel
cardiovascular y sistema nervioso
central, ademas de mayor bloqueo
sensorial que bloqueo motor.* Los
efectos adversos mas frecuentes en
Su uso es la bradicardia, retencién
urinaria, nauseas, vomitos, disneas,
elevacion de la temperatura, etc.’

Viene en ampollas de 10y 20 ml en
concentraciones al  0.2%,0.5%,
0.75% y 1%, siendo utilizada para la
analgesia epidural y del plexo
braquial.*

8. Levobupivacaina: Es un anestésico
que pertenece al grupo amida, que
se caracteriza por la larga duraciéon y
su parecido a la bupivacaina.

Posee menor toxicidad a nivel
cardiovascular y sistema nervioso
central en comparacibn con la
bupivacaina.También es utilizado en
combinacion con opioides para la
analgesia epidural en el trabajo de
parto.’Se presenta desde soluciones
de 0.25%, 0.50% y 0.75%, utilizadas
en técnicas de infiltracién, bloqueo
del plexo Dbraquial, anestesia
peribulbar y bloqueo epidural del
miembro inferior y abdominal. 1

ELECCION DE
LOCALES

ANESTESICOS

La seleccion de un adecuado anestésico
va a ser dependiente de varios factores
entre ellos: el tiempo requerido para el
procedimiento quirdrgico, el lugar de
absorcién del farmaco, el pH de los

tejidos adyacentes a la zona a
anestesiar, el mecanismo de accién y las
vias de excrecion del farmaco para
evitar complicaciones en caso de que el
paciente presente una enfermedad de
base o0 esté en tratamiento con otros
medicamentos.* Por ello es importante
conocer las caracteristicas necesarias
de cada uno de los anestésicos locales,
para un uso correcto y eficaz a la hora
de realizar los diferentes procedimientos
quirdrgicos.

De ésta manera, los anestésicos estan
disponibles para cualquiera de los
requerimientos del profesional en salud
por ejemplo, en caso de una anestesia
infiltrativa, el uso de la lidocaina o la
bupivacaina es recomendable, pero si es
necesaria una anestesia raquidea, la
mejor eleccion es la tetracaina. Por el
contrario, si es necesaria la anestesia
epidural se suele emplear la lidocaina o
la bupivacaina que ofrece mayor tiempo
de insensibilidad.

Farmaco Recomendaciones en uso
clinico

Lidocaina Tépica, infiltracion, anestesia
regional intravenosa,
bloqueo nervioso periférico,
anestesia epidural y
subaracnoidea.

Prilocaina Infiltracion, anestesia
regional intravenosa,

bloqueo nervioso periférico,
anestesia epidural.

Mepivacaina Infiltracion, bloqueo nervioso
periférico, anestesia epidural
y subaracnoidea.

Bupivacaina Infiltracion, bloqueo nervioso
periférico, anestesia epidural
y subaracnoidea.

Etidocaina Infiltracion, bloqueo nervioso
periférico, anestesia
epidural.

Ropivacaina Infiltracion, bloqueo nervioso
periférico, anestesia
epidural.

Levobupicaina | Infiltracion, bloqueo nervioso
periférico, anestesia epidural
y subaracnoidea.

Fuente:Velasquez.; Lorenzo P.; Moreno A,;
Farmacologia Bésica y Clinica. FArmacos
anestésicos locales’
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