Betaistina é um medicamento analogo histaminico que age promovendo a melhora do fluxo
sanguineo no seu ouvido interno. Isso resulta na diminuicdo do acimulo da pressao.
Betaistina melhora os sintomas de vertigem (acompanhada de nauseas e vomitos)

e zumbido no ouvido.

A melhora, algumas vezes, s6 pode ser observada apos algumas semanas de tratamento.
Os melhores resultados sdo obtidos as vezes depois de alguns meses e existem
evidéncias que o tratamento desde o inicio da doenga previne a sua progressdo e/ou a

perda de audicdo em fases avangadas da doenga.

MECANISMO DE ACAO

Betaistina apresenta uma agio agonista parcial sobre os receptores histaminicos H1 e
antagonista sobre os receptores H3 em tecido neuronal, e tem atividade negligenciavel
sobre os receptores H2. A betaistina aumenta o “turnover” e liberacdo de histamina
através do bloqueio de receptores pré-sinapticos H3 e indugédo da regulagdo do receptor
H3.

Betaistina também apresenta um efeito inibitério dose-dependente na geragdo do pico
neural nos ndcleos vestibulares lateral e médio. As propriedades farmacodinamicas
demonstradas em animais podem contribuir com o beneficio terapéutico da betaistina no

sistema vestibular.

BETAISTINA

DICLORIDRATO

Vertigem e zumbido

&

Taunacaum

Nome IUPAC
N-methyl-2-(pyridin-2-yl)ethanamine

Formula Molecular
C8H12N2|2 2HCI

Classe terapéutica
Fraco agonista dos receptores H1

Sindnimos
Labirin® Betina®

Dose usual

8 mg ou 16mg trés vezes ao dia, de preferéncia durante
as refeicdes. Ou 24 mg duas vezes ao dia.
Dose méxima de 48 mg/dia.

Indicagdes do produto

- Tratamento sintomatico da vertigem interativa com ou
sem sinais cocleares.

- Vertigens devidas a distdrbios circulatérios do ouvido
interno;

- Zumbidos no ouvido e vertigens do tipo Sindrome de
Meniére;

- Diminuir a frequéncia e a severidade dos ataques de
vertigem.
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"V; ESTUDOS
’F'amm Resultados de Eficacia

Em um estudo duplo-cego, controlado com placebo, no modelo “crossover”, foi conduzido em 18 clinicas de otorrinolaringologia com 82 pacientes que
apresentavam vertigem de varias origens. No primeiro periodo de tratamento, os pacientes receberam betaistina (48 mg/dia) ou placebo por cinco
semanas. No segundo periodo de tratamento, houve inverséo da medicagdo que cada grupo receberia nas cinco semanas seguintes. Durante o
primeiro periodo de tratamento, o grupo que recebeu betaistina demonstrou uma melhora estatisticamente significativa na frequéncia das crises
quando comparada com o grupo placebo. Quando os pacientes deste grupo inverteram a medica¢&o com o grupo placebo, houve um pequeno
aumento na frequéncia de crises. Entretanto, quando os pacientes que comegaram no grupo placebo e passaram a receber betaistina, uma melhora

ainda melhor ocorreu. Betaistina apresentou resultados significativamente melhores que o placebo na redugéo da severidade das crises.
Avaliagdo de eficacia do uso de betaistina na Doenga de Méniere

Em estudo multicéntrico, controlado com placebo, 144 pacientes recrutados em 11 centros e que apresentavam vertigem recorrente decorrente de
Doencga de Méniére ou vertigem paroxistica posicional, receberam 16 mg de dicloridrato de betaistina, 3 vezes ao dia ou placebo por 3 meses. O
numero mensal de crises de vertigem em pacientes com Doenca de Méniere foi significativamente reduzido pela betaistina (de 6,70 crises para 2,06
crises depois de 3 meses), quando comparado com o placebo desde o primeiro més e durante o estudo (p< 0,05). As escalas de autopreenchimento
para mensuragao da intensidade das crises, duragao e sintomas associados a vertigem (tinnitus, plenitude aural, nausea, vomito) mostraram uma
melhora significativamente maior no grupo tratado com dicloridrato de betaistina, quando comparado ao grupo tratado com placebo (p< 0,001 — p<
0,02).2 Nao foram observados efeitos adversos apds administragdo por trés meses de doses orais de até e acima de 250 mg/kg de dicloridrato de
betaistina em cachorros e ratos, respectivamente. Efeitos colaterais sobre Sistema Nervoso foram verificados em cachorros e babuinos apos

administrago intravenosa de doses de e acima de 120 mg/kg.

PROPRIEDADES FARMACOCINETICAS

Absorcao

Oralmente administrado betaistina é prontamente e quase completamente absorvido por todas as partes do trato gastrointestinal. Apds absorgéo, a
betaistina é rapidamente e quase totalmente metabolizada em acido 2-piridilacético (2-PAA). Os niveis plasmaticos de betaistina sdo muito baixos.
Todas as anélises farmacocinéticas s&o, portanto, baseadas em medidas de 2-PAA no plasma e urina. A concentragdo maxima (Cmax) de betaistina
apés a ingestdo de alimentos é menor do que a observada quando em jejum. Entretanto, a absorgao total de betaistina & semelhante nas duas

condigdes, indicando que a ingestdo de alimentos somente retarda sua absorcao.

Distribuicdo

A porcentagem da betaistina que é ligada a proteina plasmatica sanguinea é menor que 5%.

Biotransformagéo
Depois de absorvida, a betaistina é rapidamente e quase totalmente metabolizada em 2-PAA (que n&o apresenta atividade farmacolégica). Depois da
administragdo oral de betaistina a concentragdo plasmatica maxima (e urinaria) de 2-PAA é observada ap6s uma hora da administragdo e declina com
meia vida de eliminagéo de aproximadamente 3,5 horas.
Excrecdo
2-PAA é rapidamente eliminado na urina. A dose de betaistina varia de 8 mg a 48 mg e cerca de 85% da dose original € encontrada na urina. A

excregao renal ou fecal de betaistina é minima.
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Farumacun
REACOES ADVERSAS CONTRA|ND|CAQAO

A boa tolerancia permite o uso prolongado de betaistina. Entretanto, Néo & recomendado o uso de betaistina durante a gestagéo e a

foram reportadas reagdes adversas, sendo as mais frequentes lactagdo e para pacientes com ulcera gastrointestinal ativa e

epigastralgia, exacerbagdo das Ulceras pépticas, ndusea, e vomito. feocromocitoma.

Raramente, podem ocorrer ainda diarreia, cefaleia e sonoléncia. Em pacientes asmaticos a administragdo exige um acompanhamento

cuidadoso devido ao risco de ocorrer  broncoconstricao.

SUGESTAOQ EXCIPIENTES i
INTERACOES MEDICAMENTOSAS

Lactose, amido, polivinilpirrolidona K30, fosfato tricalcico, diéxido de Ha interag&io com a atropina nao sendo recomendado o uso simultaneo

silicio coloidal, estearato de magnésio, croscarmelose sddica. destas drogas. E também pode ocorrer interagio medicamentosa

aditiva entre a histamina e a betaistina.
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