
O orlistate (ou tetrahidrolipstatina) é um derivado sintético da lipstatina – um inibidor da lipase pancreática produzido naturalmente 
pela bactéria Streptomyces toxytricini. Quando administrado pela via oral, o orlistate reduz a absorção intestinal de gorduras 
provenientes da dieta e contribui para o gerenciamento do peso corporal, especialmente em indivíduos com sobrepeso e 
obesidade. Além disso, auxilia no controle das alterações metabólicas associadas a essas condições. 1,2
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FIGURA 1 – Estrutura química do orlistate. Adaptado de www.shutterstock.com, 2023.
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GERENCIAMENTO DE PESO CORPORAL E MELHORA DE PARÂMETROS METABÓLICOS

A obesidade é uma doença crônica de etiologia multifatorial, caracterizada pelo acúmulo excessivo de gordura corporal em 
decorrência do desbalanço do metabolismo energético – aumento do consumo calórico e/ou diminuição do gasto energético. 
A adiposidade total e o acúmulo de gordura abdominal, por sua vez, estão associados a alterações metabólicas que tornam a 
obesidade um fator de risco importante para o desenvolvimento de disfunções cardiovasculares, diabetes, entre outras doenças. 6–9

Além de hábitos alimentares saudáveis e da prática regular de exercícios físicos, uma estratégia terapêutica interessante para o 
gerenciamento do peso corporal é a redução da absorção de gorduras provenientes da dieta. Neste contexto, diversas evidências 
clínicas demonstram que a suplementação com orlistate auxilia no gerenciamento do peso corporal e contribui para o tratamento 
adjuvante do sobrepeso e obesidade. 10,11

Um estudo clínico randomizado, duplo-cego e controlado por placebo acompanhou 383 indivíduos obesos – incluindo homens e 

EVIDÊNCIAS NA LITERATURA

FIGURA 2 – Mecanismo de ação da orlistate. Adaptado de www.shutterstock.com, 2023. 

O principal mecanismo de ação atribuído ao orlistate consiste na inibição da enzima lipase pancreática no trato 
gastrointestinal. A lipase é uma enzima digestiva produzida pelo pâncreas e secretada na porção superior do intestino, 
que catalisa a hidrólise de moléculas de triglicerídeos e fosfolipídeos provenientes da dieta em moléculas menores e 
absorvíveis (como ácidos graxos e gliceróis). O orlistate forma uma ligação covalente com resíduos de serina e bloqueia 
de maneira irreversível a lipase pancreática, o que inibe a atividade desta enzima e reduz a absorção de gorduras. Esse 
processo, por sua vez, reduz os níveis plasmáticos de lipídeos, bem como sua deposição no tecido adiposo, auxiliando 
no gerenciamento do peso corporal e no tratamento da obesidade. 1–5
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mulheres, com idade entre 18 e 65 anos – com índice de massa corporal (IMC) entre 30 e 45 e circunferência da cintura ≥ 92 cm 
para mulheres e ≥ 102 cm para homens. Foi observado que o tratamento pela via oral com 120 mg de orlistate, administrado três 
vezes ao dia antes das principais refeições, durante 3 anos, promoveu uma redução significativa de peso corporal e da circunferência 
da cintura. 12 

Adicionalmente, outro estudo clínico randomizado, duplo-cego e controlado por placebo conduzido com 123 indivíduos com 
sobrepeso ou obesidade (homens e mulheres, com idade entre 18 e 60 anos, IMC entre 25 e 34,9 e circunferência da cintura ≥ 88 
cm para mulheres e ≥ 102 cm para homens). Em paralelo a uma dieta hipocalórica, os indivíduos receberam o tratamento pela via 
oral com 60 mg de orlistate (administrados três vezes ao dia, antes das principais refeições) durante 24 semanas. Ao final do estudo, 
foi observada uma redução significativa do peso corporal e da adiposidade visceral. 13

Além disso, a obesidade tem sido apontada como um fator preditivo para o desenvolvimento de dislipidemia – doença caracterizada 
pela desregulação nos níveis de lipídeos no sangue, principalmente aumento de triglicerídeos ou LDL-colesterol e diminuição de 
HDL-colesterol. Essas alterações do metabolismo lipídico são os principais fatores de risco para o desenvolvimento de doenças 
cardiovasculares, como arteriosclerose e hipertensão. 14–16

Nesse contexto, uma revisão sistemática e meta-análise envolvendo 33 estudos clínicos (e um total de 5.522 indivíduos com 
sobrepeso ou obesidade) avaliou os efeitos do tratamento pela via oral com orlistate sobre os níveis plasmáticos de lipídeos. Foi 
observado que o tratamento com 360 mg de orlistate ao dia promoveu a redução do peso corporal e reduziu os níveis plasmáticos 
de colesterol total e triglicerídeos. 17

Ainda, a eficácia do orlistate no tratamento da dislipidemia associado à obesidade foi avaliada através de um estudo clínico 
randomizado, duplo-cego e controlado por placebo envolvendo 448 indivíduos obesos e com hipercolesterolemia (homens e 
mulheres, com idade entre 18 e 70 anos, IMC entre 28 a 40, e níveis plasmáticos de colesterol total ≥ 200 mg/dL). A administração 
pela via oral de 120 mg de orlistate, três vezes ao dia, associada com 10 mg de ezetimiba e uma dieta hipocalórica, promoveu uma 
redução do IMC e da circunferência da cintura, bem como dos níveis plasmáticos de triglicerídeos, colesterol total, LDL-colesterol e 
apolipoproteína B (ApoB). 18 

Além da melhora do perfil lipídico, medidas de gerencialmente de peso podem reduzir os riscos de hipertensão e doenças 
cardiovasculares em indivíduos com sobrepeso ou obesidade. Um estudo clínico randomizado e controlado por placebo envolvendo 
554 indivíduos com sobrepeso ou obesidade e hipertensão (homens e mulheres, com idade acima de 40 anos, IMC entre 28 e 43) 
avaliou a eficácia do tratamento pela via oral com orlistate. Em associação a uma dieta hipocalórica, os indivíduos receberam 120 
mg de orlistate, três vezes ao dia junto das principais refeições, durante 52 semanas. Ao final do estudo, foi observada uma redução 
de peso corporal e do IMC, melhora do perfil lipídico e redução da pressão arterial. 19–21 

Em pacientes com sobrepeso ou obesidade e diabetes tipo 2, a redução do peso corporal também está associada a uma melhora no 
controle glicêmico e à redução da necessidade de medicação antidiabética. Neste contexto, diversos estudos clínicos demonstram 
que o tratamento pela via oral com 360 mg  de orlistate reduz a glicemia e os níveis de hemoglobina glicada (HbA1c) de pacientes 
diabéticos. 22–26

 
Por fim, o efeito do orlistate sobre a resposta glicêmica foi avaliado através de um estudo clínico randomizado, duplo-cego e 
controlado por placebo envolvendo 516 indivíduos com obesidade e diabetes tipo 2 (homens e mulheres, com idade entre 40 e 
65 anos) tratados com 1.000 a 2.550 mg de metformina ao dia. Durante 52 semanas, em associação a uma dieta hipocalórica os 
indivíduos receberam o tratamento pela via oral com 120 mg de orlistate, três vezes ao dia, junto das principais refeições. Ao final 
do estudo, foi observada uma redução significativa do peso corporal, além de redução de HbA1C, glicemia de jejum e da dose 
necessária de insulina ou de outros medicamentos hipoglicemiantes. Além disso, os pacientes apresentaram melhora do perfil 
lipídico (redução dos níveis plasmáticos de colesterol total e LDL-colesterol). 27

Portanto, estes resultados demonstram que o tratamento com orlistate pode auxiliar no gerenciamento do peso corporal e na 
melhora do perfil lipídico e de parâmetros glicêmicos de indivíduos com sobrepeso ou obesidade. Dessa forma, reduz o risco de 
complicações associadas ao aumento da adiposidade e das medidas corporais (tal como circunferência abdominal), bem como de 
suas comorbidades – incluindo a dislipidemia e a diabetes tipo 2.
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OBSERVAÇÕES

O orlistate pertence à classe II no Sistema de Classificação Biofarmacêutica, ou seja, apresenta baixa solubilidade em 
água e alta permeabilidade através das membranas biológicas. Desta forma, recomenda-se a utilização de excipientes 
apropriados, recomendados para substâncias pertencentes a esta classe biofarmacêutica, como dióxido de silício coloidal, 
celulose microcristalina, lauril sulfato de sódio e glicolato sódico de amido. 31

Além disso, visto que o orlistate é um potente inibidor da absorção de gorduras, recomenda-se diminuir a ingestão de 
gorduras através da dieta a fim de evitar efeitos adversos como incontinência fecal, flatulência e esteatorreia. Além disso, 
orlistate não deve ser administrado em pacientes com colestase ou má absorção intestinal crônica, e deve ser usado com 
precaução em pacientes diabéticos devido ao risco de hipoglicemia. 1,28,32

Ainda, a absorção de vitaminas lipossolúveis pode ser reduzida pelo orlistate. Portanto, em tratamentos prolongados, pode 
ser necessária a suplementação de vitaminas. 1,28,32

O orlistate não deve ser administrado em associação com outras substâncias lipofílicas, visto que pode comprometer 
sua biodisponibilidade. Dessa forma, pode reduzir a absorção de medicamentos como propafenona, amiodarona e 
ciclosporina. 1,28,29,32

INFORMAÇÕES ADICIONAIS

SUGESTÃO POSOLÓGICA:

USO ORAL: 120 a 360 mg ao dia, administrados junto das refeições 30

FORMAS FARMACÊUTICAS: cápsulas

ESTE INSUMO DEVE SER UTILIZADO SOB ORIENTAÇÃO MÉDICA.

Informativo destinado a profissionais de saúde.
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