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ACARBOSE
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O (0“
0 M a
HO T Q finwe ~ OH
H OH oH HO -

Férmula Molecular: C,5H,5NO44

Peso Molecular: 645.60 g/mol

DCB: 0017

CAS: 56180-94-0

Classe terapéutica: hipoglicemiante

Finalidade terapéutica:

A acarbose é indicada no diabetes mellitus do tipo II, tanto como monoterapia como
associada com outros fdrmacos hipoglicemiantes. Pode ser utilizadas em pacientes com
diabetes tipo I, administrada, neste caso, sempre associada com insulina para nivelar as
flutuagdes glicémicas.

Pacientes pré diabéticos (intolerdncia a glicose)

A acarbose é indicada para pacientes com resisténcia celular & insulina, picos pés-
prandiais elevados, normalmente obesos ou acima do peso, mas que ainda ndo chegaram a
niveis baixos de insulina, e seus valores glicémicos em jejum e no pés-prandial estdo
acima dos normais, porém abaixo dos considerados indicativos de diabetes. Cerca de 50%
dos pré-diabéticos podem chegar ao diabetes em 10 anos.

A acarbose mostrou em estudos a capacidade de reduzir a progressdo do pré-diabetes para o
diabetes tipo 2, além de comprovar protegdo cardiovascular. No grupo que utilizou acarbose os
pacientes desenvolveram menos infarto do miocdrdio e menos novos casos de hipertensdo
arterial, situagdo comum em diabéticos.

Mecanismo de acdo:

A acarbose é um pseudoglicossacarideo obtido pela biotecnologia, a partir de filtrados do
cultivo de actinomicetos, do género dos actinoplanos, como metabolismo secunddrio. Comporta-
se como inibidor da alfaglicosidase e perante sua agdo reduz o aumento das concentragdes de
aglcar no sangue depois do ingresso de carboidratos. A acarbose pode ajudar no controle do
diabetes mellitus dependente ou ndo de insulina.
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Propriedades farmacodindmicas:

A acarbose ¢ um pseudotetrassacarideo de origem microbiana. E um inibidor de a-glicosidases
intestinais (maltase, isomaltase, sacarase, glicoamilase), retardando a absorgdo de
carboidratos e, conseqiientemente, a entrada da glicose na circulagdo. Isto permite que a
célula b com menor capacidade de produzir insulina tenha mais fempo para secretar insulina e
metabolizar a glicose absorvida. A acarbose ndo causa md-absorgdo. Seu principal efeito
ocorre sobre a glicemia pés-prandial (40 a 50 mg/dl), sem provocar hiperinsulinemia e,
portanto, sem causar hipoglicemia. O efeito de redugdo da glicemia de jejum é da ordem de 25
a 30 mg/dl. Além disso, diminui de modo consistente a trigliceridemia pés-prandial em cerca de
20%. A acarbose é particularmente (til em pacientes diabéticos que permanecem com
hiperglicemia moderada (125 a 150 mg/dl) apesar da dieta e exercicio, logo apés o diagndstico
como monoterapia, ou haqueles com glicemia de jejum préxima dos valores aceitdveis, porém
com glico-hemoglobina aumentada, ou ainda durante o tratamento com sulfoniluréias e/ou
metformina. A acarbose ndo provoca aumento de peso, podendo diminui-lo em doses elevadas.
No tratamento conjunto com sulfoniluréia e/ou insulina, a acarbose atenua o ganho de peso que
comumente ocorre.

Farmacocinética:

Metabolismo: A acarbose é metabolizada exclusivamente no interior do trato gastrintestinal,
principalmente por bactérias intestinais e pelas enzimas digestivas.

Excregdo: A fragdo de acarbose que é absorvida como medicamento intacto é quase que
totalmente excretada pelos rins.

Interagdes medicamentosas: Estudos realizados com voluntdrios sauddveis demonstraram que
a acarbose ndo produz efeito sobre a farmacocinética ou a farmacodindmica das seguintes
substdncias: digoxina, nifedipina, propranolol ou ranitidina. a acarbose ndo interferiu na
absorgdo ou eliminagdo da gliburida sulfoniluréia em pacientes diabéticos.

Indicagédes:

e Tratamento de diabetes em associagdo com dieta e exercicios fisicos regulares;
e Tratamento de pré-diabéticos;
e Diabetes mellitus do tipo IT.

Dosagem:

Dosagem inicial: A dosagem inicial recomendada é de 25 mg via oral, 3 vezes ao dia, no inicio
de cada uma das refeigdes principais.
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Dosagem de manutengdo: Deve ser ajustada a intervalos de 4 a 8 semanas, com base nos
niveis de glicemia pés-prandial de uma hora e na tolerabilidade.

Varia de 50 a 100 mg 3 vezes ao dia. Entretanto, considerando que os pacientes com baixo
peso corporal talvez corram maior risco de elevagdo das transaminases séricas, apenas os
pacientes com peso corporal superior a 60 kg devem ser considerados para titulagdo de uma
dosagem superior a 50 mg 3 vezes ao dia. Se ndo houver maior redugdo nos niveis de glicemia
pos-prandial ou de hemoglobina glicosilada com 100 mg 3 vezes ao dia, deve-se considerar a
redugdo da dosagem. Uma vez estabelecida uma dosagem que seja eficaz e tolerada, esta deve
ser mantida.

Dosagem maxima: A dose mdxima recomendada para pacientes com 60 kg de peso ou menos é
de 50 mg 3 vezes ao dia. A dose mdxima recomendada para pacientes com peso superior a 60
kg é de 100 mg 3 vezes ao dia.

Acarbose pode, também, ser usada em combinagdo com uma sulfoniluréia (efeito aditivo)
quando a dieta, sequida de concomitante administragdo de acarbose ou de uma sulfoniluréia,
ndo resultar em adequado controle glicémico.

Pacientes em tratamento com sulfoniluréias: Os agentes do grupo das sulfoniluréias podem
causar hipoglicemia. Acarbose, administrado em associagdo a uma sulfoniluréia, causard ainda
maior redugdo da glicemia e poderd aumentar o potencial hipoglicémico da sulfoniluréia. Se
ocorrer hipoglicemia, deve-se fazer adequados ajustes na dosagem desses agentes.

Superdosagem

Ndo exceder a dose prescrita pelo médico, mas no caso de superdosagem, o paciente deve
evitar a ingestdo de alimentos ou bebidas que contenham carboidratos e procurar ajuda
médica.

A superdosagem pode causar diarréia e outros sintomas intestinais, tais como flatuléncia
(gases) e cdlicas abdominais.

Reacdes adversas:

Nos primeiros dias de tratamento podem ocorrer alguns efeitos secunddrios, como: flatuléncia
(gases), sensagdo de volume aumentado e dores abdominais. Com pouca fregiiéncia podem
surgir nduseas (enj6o), fezes amolecidas ou mesmo diarréia (principalmente apds as refeigdes
que contenham alimentos com sacarose (agtcar). Quando ndo se segue a dieta indicada para
diabetes, pode ocorrer um agravamento desses efeitos secunddrios. Normalmente, estes
sintomas desaparecem com o uso continuo do insumo, com a continuidade rigorosa da dieta
prescrita e com a posologia correta. Ndo tratar com antidcidos estes sintomas secunddrios. Se
os sintomas permanecerem por mais de 2 ou 3 dias, ou se forem sérios, o paciente deve
consultar um médico, principalmente nos casos de diarréia.

Existem relatos muito raros e casos de hepatite ou ictericia (doengas do figado) associada a
lesGes no figado. Muito raramente as andlises para avaliar o funcionamento do figado podem
apresentar valores alterados, que sdo passageiros com a continuidade do tratamento.
Raramente podem ocorrer reagdes ha pele (erupgdo, vermelhiddo, urticdria). Sintomas de
edema, paralisia intestinal parcial (subileo) ou paralisia intestinal (ileo) e pneumatose sistéide
intestinal sdo desconhecidos.
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Interacdes medicamentosas:

As interagdes com os hidratos de carbono constituem, certamente, as agbes terapéuticas
desejadas. Contudo, deverd ser considerada a possibilidade de aparigdo de diarréias se forem
utilizadas doses muito elevadas de suceddneos do aglcar, como o sorbitol e o xilitol. E
significativo o fato de a sacarose ndo ser adequada para corrigir os estados de hipoglicemia
aguda quando se toma acarbose, pois nestes casos produz afraso na sua absorgdo. Os
diabéticos devem, portanto, ingerir glicose para prevenir a hipoglicemia. Quando se administra
acarbose como complemento de uma sulfoniluréia, ou se estda tratando o paciente com insulina,
a dose de um dos medicamentos deverd ser reduzida, de acordo com o decréscimo da glicemia
e a fim de evitar as reagdes hipoglicémicas. Durante o uso de arcabose, deverd ser evitada a
administragdo concomitante de antidcidos, colestiramina, produtos de absorgdo intestinal e
enzimas digestivas, uma vez que eles podem influir na atividade da acarbose.

A acarbose pode aumentar ou diminuir os efeitos da digoxina, com isso, a digoxina pode
precisar de ajuste.

Ndo se observaram interagdes com a dimeticona ou simeticona.

Adsorventes intestinais (p. ex.: carvdo) e medicamentos a base de enzimas digestivas, que
atuam sobre carboidratos (p. ex.: amilase, pancreatina), podem reduzir o efeito de acarbose e
ndo devem ser ingeridos concomitantemente.

Certos medicamentos tendem a produzir hiperglicemia e interferir no controle da glicemia.
Entre estes medicamentos incluem-se:

e Tiazidicos e outros Diuréticos,

e Corticosterdides,

e Fenotiazinas,

e Produtos Tiroidianos

e Estrogénicos

e Anticoncepcionais Orais

e Fenitoina

e Acido Nicotinico

e Simpatomiméticos

¢ Bloqueadores dos canais de cdlcio

e TIsoniazida.

Contra-indicacées:

e Hipersensibilidade ao fdrmaco.

e Pacientes menores de 18 anos.

e Pacientes com doenga intestinal crénica, hérnias agudas, tumores intestinais, sindrome
de Roemheld, ou outras situagbes que possam se agravar pelo aumento de gases
intestinais.

e Problemas renais (o paciente deverd consultar o médico antes).

e Gravidez e lactagdo.
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Precaucées:

Quando administrada como monoterapia ndo produz hipoglicemia. Se esta aparecer quando da
utilizagdo de acarbose como tratamento coadjuvante, recomenda-se a administragdo de
glicose.

Deve-se fomar precaugdes nos casos hipoglicémicos.

Caso o paciente estiver fomando outros medicamentos para controlar a glicemia, deverd tomar
alguns cuidados. Se estiver tomando insulina, etformina ou sulfoniluréia para controlar o aglcar
no sangue, poderd evitar episédios hipoglicémicos ingerindo agtcar, quando sentir que o nivel de

aglcar no sangue estd muito baixo. Quando o paciente estiver tomando acarbose, ndo tratar
estes episddios com aglicar comum (sacarose), fomar neste caso a glicose (também conhecida
como dextrose).

Menores de 18 anos: Ndo estdo conhecidas a seguranga e eficdcia de acarbose para
pacientes abaixo de 18 anos.

Armazenamento:

Armazenar em lugar seco e arejado, longe de umidade e calor. Temperatura ambiente.
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