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Resumen

Los anestésicos son un grupo de farmacos empleados para dismi-
nuir la sensibilidad y la conciencia dado que bloquean la percepcién
del dolor. Los anestésicos se dividen en generales y locales, a su
vez los locales se subdividen en amidas y ésteres. La lidocaina es un
anestésico local perteneciente al grupo de las amidas que se utiliza
principalmente en la anestesia local y analgesia posoperatoria. Por lo
anterior y su importancia clinica, el presente articulo de revisién es
una recopilacion bibliografica acerca de la lidocaina, sus propiedades
quimicas, mecanismo de accién, metabolismo, excrecién, compara-
cién con otros anestésicos, efectos adversos y toxicologia.
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Abstract

Anesthetics are a group of drugs used to decrease sensitivity
and consciousness by blocking the perception of pain. Anesthet-
ics are divided into general and local, while the local ones are
subdivided into amides and esters. Lidocaine is a local anesthetic
belonging to the amide group that is mainly used in local an-
esthesia and postoperative analgesia. Due to the above and its
clinical importance, this review article is a bibliographic compila-
tion about lidocaine, its chemical properties, mechanism of ac-
tion, metabolism, excretion, comparison with other anesthetics,
adverse effects, and toxicology.
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Introduccion

En el presente articulo de revisidon se explord la importancia de investigar a
fondo los anestésicos locales, centrandonos en la lidocaina. Asi mismo, se exa-
minaron los aspectos clave que impulsan la necesidad de investigar esta sus-
tancia, como sus propiedades guimicas, mecanismo de accion, metabolismo y
excrecion, efectos adversos, entre otros puntos. Lo anterior gracias a que la in-
vestigacion sobre la lidocaina ofrece un camino prometedor hacia una atenciéon
médica mas efectiva y personalizada.

Los anestésicos locales son sustancias que bloguean la percepcion del dolor
de una regiéon especifica del cuerpo de manera temporal e inhiben la propagaciéon
de los impulsos nerviosos. Tales medicamentos se han usado ampliamente en la
practica clinica para lograr una analgesia local en distintos procedimientos qui-
rargicos, diagndsticos o terapéuticos.” Los anestésicos locales se dividen en dos
grupos principales: aminoamidas y amino ésteres segun su estructura quimica.

La elecciéon de un anestésico local para un procedimiento determinado de-
pende de muchos factores, como el tipo de intervencién, la profundidad de la
anestesia y la duracién prevista del procedimiento.” Sin embargo, el uso de los
anestésicos locales no esta exento de riesgos, como la toxicidad sistémica o la
reaccion alérgica. Es importante tener en cuenta contraindicaciones y prestar
atenciéon cuidadosa a la administracién con el fin de evitar tales efectos adver-
sos y maximizar la seguridad del paciente.?°

Como se menciond, los anestésicos locales son medicamentos ampliamente
utilizados en la practica clinica para lograr la insensibilizaciéon reversible de una
regiéon del cuerpo, permitiendo realizar procedimientos médicos o quirdrgicos
sin dolor. Entre ellos, destaca la lidocaina por su eficacia y amplio espectro de
accion. Esta actua inhibiendo la entrada de los iones de sodio en las células
nerviosas, lo que impide la generacién y conduccién del impulso nervioso y, por
tanto, la percepciéon del dolor. Ademas, la lidocaina presenta otros beneficios,
como una baja toxicidad, rapido inicio de accién y duraciéon adecuada para mu-
chos procedimientos.

La lidocaina se ha utilizado en diversos contextos clinicos, como la anestesia
local, regional o espinal, el manejo de arritmias cardiacas y la analgesia posto-
peratoria, entre otros. Ademas, su uso se ha expandido en la practica odontolé-
gica, dermatoldgica, oftalmoldgica y veterinaria. Algunos estudios han evaluado
su eficacia en el alivio del dolor crénico, aungque aun se requieren mas investiga-
ciones para establecer su eficacia y seguridad en este ambito.

Por lo tanto, se considera que la lidocaina es un anestésico local altamente
efectivo y versatil, que puede ser utilizado en diversos contextos clinicos con
buenos resultados y baja incidencia de efectos indeseables.

Propiedades Quimicas

De acuerdo con la forma farmacéutica a utilizar, la lidocaina puede ser lidocaina
base, de férmula C H,,N,O (utilizada para cremas y unglentos) o lidocaina clor-
hidrato (utilizada para geles y soluciones) de formula C,,H,.CIN,O H,O.

La lidocaina base es un polvo cristalino, blanco o casi blanco, es practicamente
insoluble en agua, pero muy soluble en etanol al 96 % y en cloruro de metileno.
Su punto de fusidn esta entre los 68-69 °C. La lidocaina clorhidrato es un polvo
cristalino, blanco o casi blanco, muy soluble en agua y muy faciimente soluble

en etanol 96 %; con un punto de fusién entre 77-78 °C.

Mecanismo de Accién

La accién de la lidocaina se basa principalmente en el bloqueo de la iniciacién
como de la conduccién de los impulsos nerviosos. (AEMPS, 2017) Esto ocurre
debido a que hay despolarizacidén en la membrana de todos los tejidos excita-
bles que al interactuar con canales de sodio dependientes del voltaje (o cual
también produce arritmias debido al bloqueo de canales rapidos de sodio en
el miocardio), el bloqueo para poder reducir el flujo de Na+ hacia el interior y
de esa forma evitar la despolarizacion. De esa forma, ocurre una interrupcién
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de la transmisiéon de los impulsos tanto aferentes como eferentes, produciendo
analgesia y anestesia.?

Metabolismo y excrecién

La lidocaina se metaboliza principalmente por la CYP3A4 en humanos. Se une
un 40-80 % a las proteinas, entre tanto, la vida media de eliminacién es de 120
minutos; su rapido aclaramiento se debe a la distribucién en érganos altamente
vascularizados. Menos de 10 % del farmaco se excreta inalterado por via renal.

Tanto en humanos como en animales, algunos de los metabolitos que se pro-
ducen en la degradacion de las aminoamidas son activos y pueden contribuir a
los efectos secundarios. La lidocaina produce monoetil-glicenexylidido (MEGX)
y glicilxilidida (GX) que tienen menor efecto que la lidocaina, pero su vida media
es mas prolongada.”

La lidocaina es eliminada del cuerpo mediante dietilacién en el higado por los
grupos de isoenzimas 1A2 y 3A4 del citocromo p450. De manera que todos los
farmacos que inhiban a la isoenzima 3A4 y al citocromo p450 pueden afectar el
metabolismo de la lidocaina.®

Comparacion con otros anestésicos

La benzocaina es un anestésico local de tipo éster, poco hidrosoluble que per-
manece en su lugar mas tiempo, lo que le proporciona una duracién de accién
larga. Estéa disponible en aerosol, en gel (que contiene dosis variables desde 63,
75,100, 150, 180 a 200 mg/ml), en parche de gel, en pomada 161, 200 mg/ml o
en solucién de 2, 50, 200 mg/ml; 65 y 75 mg/ml.

Se compard la efectividad de la benzocaina en gel al 20 % contra lidocaina
en solucién al 10 % en pacientes que requerian puncién en la mucosa oral. Se
concluye que la administracién de Benzocaina en gel al 20 % o de la Lidocaina
en solucién al 10 % reduce el dolor a la puncién en igual magnitud y pueden ser
usados indistintamente en la practica odontoldgica diaria.?

Otro farmaco similar es la Bupivacaina que es un anestésico empleado en
procedimientos post-operatorios tanto para aliviar dolores de céncer o cirugias
graves, puesto que este farmaco es cuatro veces mas potente que la lidocaina,
y su accién puede durar hasta aproximadamente 6 horas. Al igual que la lido-
caina, se une de forma reversible a los canales de sodio de la neuro bloqueando
los impulsos que envia el sistema nervioso al cuerpo.?

Por otro lado tenemos a la articaina un anestésico local del grupo amida, su
tiempo de latencia mandibular varia de 2 a 3 minutos, tiene una accién vasodila-
tadora similar a la lidocaina en una concentraciéon de 1100 000 vy tiene una
alta capacidad de difusiéon entre los tejidos. Sobre la comparacién del efecto
anestésicos de ambas sustancias, existen varias investigaciones donde
concluyen que la articaina es mejor anestésico local que la lidocaina en
cuanto tiempo de latencia, reforzamiento de anestesia, y tiempo de duracion.™

Efectos Adversos

Los efectos adversos que suelen presentarse son infrecuentes, en la mayoria
de los casos ocurre debido a que su concentracién plasmatica aumenta a ni-
veles toxicos, esto originado por una dosis alta o por una absorcidén rapida. De
acuerdo a la FDA, la dosis maxima segura debe ser de 4.5 a 5 mg/kg de peso
corporal, mientras que la dosis de lidocaina con epinefrina no debe exceder 7
mg/kg cada 90 minutos, que es el tiempo de vida media.?®

Al igual que otros anestésicos locales, debido a una dosificacion alta, una rapida
absorcién o a la inadvertida inyeccidon intravascular, pueden presentarse sintomas
de intoxicaciéon en forma de complicaciones respiratorias, circulatorias y trastornos
del sistema nervioso. Los principales efectos adversos que se pueden presentan
son: mareos, hauseas, vomitos, temblores, vision borrosa, somnolencia, excitacion,
depresion respiratoria, depresion miocardica, arritmias, convulsiones, hipotension,
entre otras; y en casos muy raros pueden presentarse reacciones alérgicas.?



Toxicologia

Los primeros signos y sintomas de toxicidad leve se hacen evidentes a niveles
plasmaticos, comenzando con dificultad para hablar, tinnitus, parestesia peribucal
y sensacion de desmayo. Conforme la concentracion va aumentando, el paciente
puede experimentar convulsiones o pérdida del conocimiento. Mientras que en
concentraciones muy altas el miocardio y el sistema nervioso central se deprimen
aun mas provocando arritmias cardiacas, paro respiratorio y paro cardiaco.

En el caso de un paciente consciente, es menos probable que la lidocaina
progrese rapidamente desde los efectos neurolégicos hasta el colapso cardio-
vascular total. Pero por el contrario;si el paciente esta bajo los efectos simul-
tdneos de sedacién o anestesia general, los signos y sintomas neuroldgicos a
menudo pueden pasar desapercibidos, por lo que la inestabilidad cardiovascu-
lar o las arritmias suelen ser las primeras manifestaciones. La administraciéon del
farmaco debe suspenderse inmediatamente si se sospecha de toxicidad.*

Innovaciones

En los ultimos afios se han encontrado diferentes propiedades de la lidocaina,
algunas de las cuales van mas alla de las clasicas encontradas dentro de sus
caracteristicas como anestésico local. Estas propiedades dependen de las dife-
rentes concentraciones plasmaticas a las que se encuentren. 22

Las infecciones de las heridas quirurgicas contindan representando un gra-
ve problema en el drea de salud, ya que consumen gran parte de los recursos
humanos y materiales destinados a su asistencia. Estas infecciones son compli-
caciones comunes que contribuyen a aumentar la morbimortalidad hospitalaria,
manifestandose con una evolucién térpida en el postoperatorio, reflejandose
en un aumento de los dias de estancia hospitalaria y convalecencia que dismi-
nuye la calidad de vida en ocasiones temporalmente y en algunos casos perma-
nentemente, incluso provocando la muerte.?

En 1992, Eriksson et al. investigaron la influencia de la lidocaina sobre la funcion
leucocitaria en heridas quirlrgicas en modelos experimentales en ratas, obser-
vando una disminucién de la concentracién de leucotrienos b4 e interleucina 1.°

Teniendo como hipotesis metodoldgica que si se aplica lidocaina simple al 2%
simple en tejido subcutaneo de las heridas quirlrgicas limpias-contaminadas y
contaminadas disminuira la presencia de infeccidén. Aln no es posible eliminar
por completo el riesgo de infeccién, pero si es posible su reduccién hasta un
nivel minimo y poder ofrecer un beneficio al paciente, disminuir los recursos
utilizados, siendo el objetivo principal de este estudio la disminucién del desa-
rrollo de infeccién en heridas limpias-contaminadas y contaminadas, al aplicar
lidocaina simple al 2% en el tejido celular subcutaneo al término de la cirugia.
Al disminuir la incidencia de infeccién hay una disminucién en los dias de hos-
pitalizacién y, por lo tanto, una disminucién en el uso de recursos humanos y
materiales destinados para la atencién de pacientes infectados.?

La laringoscopia es una técnica dolorosa durante su realizaciéon; la molestia
podria prolongarse incluso hasta el periodo postanestésico.®™

El uso de la lidocaina administrada por via nebulizada permite reducir, e incluso
evitar, con mayor frecuencia el dolor laringotraqueal postintubacién en compara-
cién con su uso intravenoso. Asi mismo, proporcionar por esta via evita cambios
hemodinamicos, al no observarse incrementos en la frecuencia cardiaca y pre-
siones arteriales como los encontrados cuando se colocd por via intravenosa.??

Discusion

La lidocaina es un anestésico local ampliamente utilizado en la practica clinica
debido a su eficacia y versatilidad. Actla blogueando la entrada de iones de so-
dio en las células nerviosas, impidiendo la generacién y conduccién del impulso

nervioso, lo que resulta en analgesia y anestesia. Ademas de su accion anes-
tésica, la lidocaina presenta beneficios como una baja toxicidad, rapido inicio
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de accién y duraciéon adecuada para muchos procedimientos. Se ha utilizado
en diversos contextos clinicos, incluyendo anestesia local, manejo de arritmias
cardiacas y analgesia postoperatoria. Sin embargo, su uso no esta exento de
riesgos, como la toxicidad sistémica y las reacciones alérgicas. Es importante
tener en cuenta las contraindicaciones y administrar con precauciéon para evitar
efectos adversos y garantizar la seguridad del paciente.®

La lidocaina se metaboliza principalmente en el higado y se excreta princi-
palmente por via renal. Algunos de sus metabolitos activos pueden contribuir
a los efectos secundarios. Comparada con otros anestésicos locales, como la
benzocaina, la bupivacainay la articaina, la lidocaina ha demostrado ser efectiva
y segura en diversos estudios. Sin embargo, es importante tener en cuenta las
diferentes caracteristicas y propiedades de cada anestésico local al seleccionar
el mas adecuado para cada situacion clinica. En cuanto a los efectos adversos,
la lidocaina puede causar sintomas de intoxicacidn en casos de dosificacion
alta o absorciéon rapida, como mareos, nauseas, vomitos, trastornos del sistema
Nervioso y en casos raros, reacciones alérgicas. La lidocaina también puede
ser téxica a concentraciones muy altas, lo que puede llevar a complicaciones
respiratorias, circulatorias y trastornos del sistema nervioso. Se deben tener en
cuenta las dosis maximas seguras y suspender la administracién si se sospecha
de toxicidad.®

Conclusiones

La lidocaina es un excelente farmaco empleado cominmente en hospitales tan-
to publicos como privados debido a que, como cualquiera de los anestésicos
locales, actla a través del blogueo de canales de sodio de neuronas periféricas
sensitivas, impidiendo la conduccion nerviosa y asi aliviar el dolor; siendo esta
su funcién principal. En los Ultimos afios se ha comprobado que este farmaco
tiene mas propiedades benéficas, ademas de ser considerado un farmaco segu-
ro puesto que su uso no genera reacciones adversas graves.

La lidocaina se metaboliza en el higado y se excreta principalmente por via
renal. Algunos de sus metabolitos activos pueden contribuir a los efectos se-
cundarios. Comparada con otros anestésicos locales, ha demostrado ser segura
y efectiva en estudios clinicos. Sin embargo, es importante considerar las carac-
teristicas y propiedades individuales de cada anestésico local al seleccionar el
mas adecuado para cada situaciéon clinica.

Ademas, la lidocaina ha demostrado poseer propiedades mas alla de su fun-
cidon como anestésico local. Su influencia en la funcién leucocitaria y su capa-
cidad para reducir la concentraciéon de leucotrienos b4 e interleucina 1 en he-
ridas quirdrgicas son hallazgos importantes, estos descubrimientos respaldan
la importancia de seguir investigando las propiedades y usos potenciales de la
lidocaina en el &mbito de la salud, con el objetivo de mejorar la calidad de vida
de los pacientes y optimizar los recursos médicos disponibles.
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