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CARVEDILOL

ANTI-HIPERTENSIVO

Carvedilol é um agente bloqueador beta-adrenérgico ndo seletivo, com
atividade bloqueadora alfa-1 adrenérgica. Sua nomenclatura quimica é (+)-
1-(Carbazol-4-iloxi)-3-[[(2-(0o-metoxifenoxi) etil] amino]-2-propanol.

Farmacocinética

E absorvido rapida e totalmente apds a administracdo oral com
biodisponibilidade absoluta de 25% a 35%, devido a um significativo grau
de metabolismo de primeira passagem. As concentracdes plasmaticas sdo
proporcionais a dose oral administrada. Quando administrado com
alimentos, a velocidade de absorgao é retardada sem nenhuma diferenca na
biodisponibilidade. E totalmente metabolizado. Menos de 2% da dose
administrada é eliminada na urina inalterada. Os metabdlitos sao eliminados
principalmente por via biliar para as fezes. Mais de 98% esta ligado as
proteinas plasmaticas, principalmente albumina, independente da variacao
da concentracdao terapéutica. Devido ao seu alto grau de ligagdo as
proteinas plasmaticas, ndo é eliminado significativamente por hemodialise.
O carvedilol € um composto lipofilico e alcalino e apresenta um volume de
distribuicdo basal de aproximadamente 115 L, indicando substancial
distribuicdo para os tecidos extravasculares. O clearance plasmatico varia
de 500 a 700 mL/min.

Indicagoes

Insuficiéncia Cardiaca Congestiva

E indicado no tratamento da insuficiéncia cardiaca leve ou moderada (classe
IT ou III NYHA) de origem isquémica ou miocardica, em associacdo com
digital, diuréticos ou inibidores da ECA, para retardar a progressdo da
doenca ou para auxiliar no ajuste de outras medicagdes. Pode ser usado em
pacientes que nao toleram inibidores da ECA, bem como em pacientes que
estejam ou nao recebendo digital, hidralazina ou nitratos.

Hipertensao
E indicado para o tratamento da hipertensao essencial ou primaria podendo

ser usado como monoterapia ou associado a outros agentes anti-
hipertensivos, especialmente diuréticos do tipo tiazidicos.

Cuidados na Administracao

Siga a orientacao do seu médico, respeitando sempre os horarios, as doses
e a duracdao do tratamento. No inicio do tratamento com carvedilol evite
dirigir veiculos ou operar maquinas, pois sua habilidade e atencao podem
estar prejudicadas. O tratamento ndao deve ser interrompido abruptamente.
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Deve ser ingerido com uma quantidade suficiente de liquido e de
preferéncia com alimentos. A ingestdo conjunta com alcool pode prejudicar
o estado de alerta.

Reacoes adversas
Informar seu médico o aparecimento de reagdes desagradaveis, tais como:
tontura, dores de cabeca, cansaco, nausea e reducdo dos batimentos
cardiacos. Pode ocorrer uma diminuicdo do lacrimejamento nos usuarios de
lentes de contato. Essas reagdes costumam ser passageiras e ocorrem no
inicio do tratamento.

Contra-indicacoes

Contra-indicado para pacientes com hipersensibilidade ao produto. Nao
deve ser utilizado por pacientes com insuficiéncia cardiaca descompensada
classe IV (NYHA), asma bronquica ou condicdes broncoespasticas
relacionadas, bloqueios cardiacos, bradicardia e doenca hepatica. Nao deve
ser usado durante a gravidez e lactacao.

Interagoes medicamentosas

Agentes depletores de catecolaminas: observar quanto a sinais de
hipotensao e/ou bradicardia severa.

Clonidina: pode haver potencializagdo dos efeitos sobre a pressao arterial e
freqiéncia cardiaca. Quando tratamento concomitante com beta-
bloqueadores e clonidina estiver sendo terminado, o beta-bloqueador deve
ser descontinuado antes, com posterior redugao gradual da dosagem da
clonidina até interrupcdo total.

Digoxina: as concentracdes de digoxina estao aumentadas em cerca de
15% quando é associada ao carvedilol. Portanto, monitorizagdo mais
rigorosa da digoxina é recomendada quando do inicio, ajuste ou
descontinuacao do carvedilol.

Indutores do metabolismo hepatico: a rifampicina reduz a concentracao
plasmatica do carvedilol em cerca de 70%. A cimetidina aumenta a AUC em
aproximadamente 30% mas nao causa nenhuma alteracdao no Cyax.

Blogueadores do canal de calcio: casos isolados de disturbios de conducao
(raramente com comprometimento hemodinamico) foram observados
quando carvedilol foi associado ao diltiazem. Da mesma forma que com
outros beta-bloqueadores, se for associado com bloqueadores de canais de
calcio como verapamil ou diltiazem, é recomendado monitorizacdo da
pressao arterial e do ECG.

Insulina e hipoglicemiantes orais: agentes beta-bloqueadores podem
aumentar o efeito da insulina e hipoglicemiantes orais. Portanto, em
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pacientes que utilizam insulina ou hipoglicemiantes orais, é recomendado
monitorizagao regular da glicose sanglinea.

Posologia

Insuficiéncia Cardiaca Congestiva: A DOSE DEVE SER INDIVIDUALIZADA E
MONITORIZADA DURANTE SEU INCREMENTO OU AJUSTE. Antes de iniciar o
tratamento, estabilize a dosagem de digital, diuréticos e inibidores da ECA
(se utilizados). A dose inicial recomendada é de 3,125 mg duas vezes ao dia
por 2 semanas. Se esta dose for tolerada, devera entdo ser dobrada a cada
duas semanas até a concentracdao mais alta tolerada pelo paciente ou a
critério médico. A dose maxima recomendada é de 25 mg duas vezes ao dia
para pacientes com peso corporal menor que 85 kg e 50 mg duas vezes ao
dia para aqueles que pesarem mais de 85 Kg, ou a critério médico. Uma
piora transitoria da insuficiéncia cardiaca pode ser tratada com um aumento
da dose de diurético, embora ocasionalmente seja necessaria uma reducdo
da dose decarvedilol ou sua descontinuacao temporaria. Sintomas de
vasodilatacdo muitas vezes respondem a uma reducdo na dose de diuréticos
ou inibidores da ECA.

Hipertensdo: A DOSE DEVE SER INDIVIDUALIZADA. A dose inicial
recomendada é de 6,25mg duas vezes ao dia por 1 a 2 semanas. Se esta
dose for tolerada podera ser aumentada, se necessario, para 12,5mg duas
vezes ao dia e dobrada a cada 1 a 2 semanas, ou a critério médico. O efeito
anti-hipertensivo completo é observado no periodo de 1 a 2 semanas. A
dose diaria maxima recomendada é de 50mg.

Superdosagem

A superdosagem pode causar hipotensdo severa, bradicardia, insuficiéncia
cardiaca, choque cardiogénico e parada cardiaca. Problemas respiratérios,
broncoespasmos, vomito, lapsos de consciéncia e convulsdes generalizadas
também podem ocorrer.

No caso de intoxicagdo severa, se houver sintoma de choque, o tratamento
com antidotos deve ser mantido por um periodo suficientemente longo,
devido a meia-vida de 7 a 10 horas de carvedilol.

Carvedilol aprovado pelo FDA para o tratamento da IC Grave.

O FDA (Food and Drug Administration) aprovou, no dia 01 de novembro de
2001, o uso do carvedilol para o tratamento da Insuficiéncia Cardiaca Grave
(Classe IV - NYHA), sendo esse, o Unico beta-bloqueador indicado para o
aumento da sobrevida em pacientes com Insuficiéncia Cardiaca leve,
moderada e grave.
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