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W 0 QUE E?

O &cido tranexamico (acido trans-4-amino-metil-ciclohexano
carboxilico) ¢ um andlogo sintético da lisina — aminodcido
essencial para o funcionamento adequado do organismo humano.
Inicialmente, 0 dcido tranexamico foi utilizado exclusivamente no
controle e profilaxia de hemorragias, visto que possui atividade
antifibrinolitica potente associada a inibicio competitiva da
plasmina (enzima responsavel pela degradacéo de coagulos de
fibrina, ou seja, envolvida no processo de fibrindlise). Entretanto,
nas ultimas décadas diversos estudos vém demonstrando que
este composto também pode ser empregado para o tratamento
de hiperpigmentacdo cutanea, pois atua como um agente
despigmentante ao reduzir a atividade da enzima tirosinase. '?

Assim, enquanto a administracdo de &cido tranexamico pela
via oral tem sido empregada principalmente em quadros de
menorragia (Sangramento vaginal intenso ou prolongado durante
0 ciclo menstrual) e anteriormente a realizagdo de cirurgias
com alto risco de hemorragias, a suplementacao pela via oral
ou a aplicacdo topica auxiliam no tratamento de melasma —
condicdo caracterizada pela hiperpigmentacdo cutanea e pelo
aparecimento de manchas escuras na pele. "2
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FIGURA 1 - Estrutura quimica do &cido tranexamico.
Adaptado de www.shutterstock.com, 2021.

Atividade antifibrinolitica

Despigmentante cutaneo

Minimiza manchas e sinais
de envelhecimento da pele

M QUAL 0 MECANISMO DE AGAO?

A plasmina € uma importante enzima presente na corrente
sanguinea, responsavel pela degradacdo de proteinas
plasmaticas. Dentre estas proteinas destaca-se a fibrina, que
ao se polimerizar forma uma malha fibrosa que impede a
passagem de células sanguineas e, desta forma, esta envolvida
na formacdo do codgulo. Além de promover a degradacdo da
fibrina, a plasmina também estd associada a degradacdo do
fibrinogénio e dos fatores V e VIIl, outras proteinas envolvidas na
coagulacdo sanguinea. ®

A atividade da plasmina, por sua vez, € controlada por fatores que
regulam a ativacdo do plasminogénio, uma pré-enzima inativa
sintetizada no figado e presente em altas concentragdes no
plasma e fluidos extracelulares. Assim, enquanto o aumento dos
niveis e da atividade da plasmina permite a degradagao da fibrina
e a dissolucao de codgulos (processo denominado de fibrindlise),
a inibicdo desta enzima facilita a coagulagdo sanguinea. *

Neste contexto, o dcido tranexamico favorece a coagulacdo
sanguinea através de sua interacdo com o sitio de ligagdo da lisina
localizado no plasminogénio e na plasmina, 0 que inibe a conversao
de plasminogénio em plasmina, bem como impede a ligacdo da
plasmina a fibrina. Com isso, 0 dcido tranexamico promove um
aumento do tempo necessario para a dissolucéo da rede de fibrina
e preserva a estrutura do codgulo sem ativar de forma direta a
cascata de coagulagdo sanguinea, ou seja, retarda o processo de
fibrindlise e reduz o risco e/ou a intensidade de sangramento. *°

Adicionalmente, estudos recentes demonstram que 0 &cido
tranexamico pode ser utilizado como despigmentante cutaneo,
visto que reduz a atividade da enzima tirosinase. A tirosinase € uma
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enzima essencial para a sintese de melanina, sendo responsavel pela conversao do aminodcido L-tirosina em L-dopa, bem como pela
oxidacdo de L-dopa a dopaquinona — um composto altamente reativo, convertido a melanina apds uma série de reacées quimicas. °

A melanina, por sua vez, € o pigmento que determina a cor da pele. Embora apresente importante funcao fotoproterora, 0 actimulo
excessivo deste pigmento pode acarretar em hiperpigmentacao cutanea, levando ao aparecimento de manchas escuras na pele.
Tem sido demonstrado que a exposicao a radiacdo ultravioleta contribui para a hiperpigmentacéo do tecido cutaneo, visto que ao
atingirem a pele, o0s raios solares promovem a ativagdo da plasmina nos queratindcitos. Este processo favorece a liberagdo de
mediadores inflamatorios (como dcido araquiddnico e prostaglandinas) que aumentam a atividade dos melandcitos e da enzima
tirosinase, promovendo 0 aumento da melanogénese. Desta forma, ao inibir o sistema plasminogénio/plasmina, o dcido tranexamico
também inibe a sintese de melanina induzida pela exposicao a radiacdo solar. Ainda, o &cido tranexamico reduz a expressao do
fator de crescimento endotelial vascular e de endotelina-1 (fatores que estdo intimamente associados com o desenvolvimento de
hipercromias de pele, incluindo melasmas). "=

- - - - - - y -
Efeito despigmentante Efeito antifibrinolitico
0 4cido tranexamico inibe a plasmina nos queratindcitos, 0 4cido tranexamico inibe a ativagdo e a agao da plasmina,
reduzindo a ativagao dos melandcitos e a sintese de melanina. favorecendo a coagulagao.

TECIDO CUTANEO

Os raios solares promovem a ativagéo da plasmina nos
queratindcitos, aumentando a liberacao de mediadores
inflamatorios que promovem a melanogénese
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EVIDENCIAS NA LITERATURA

¥ MENORRAGIA

A menorragia (ou hipermenorreia) consiste em um sangramento uterino anormal e de fluxo intenso, que acarreta na diminuicao da
qualidade de vida de mulheres e contribui para o desenvolvimento de condigdes clinicas mais graves, tal como a anemia ferropriva.
Evidéncias apontam a eficdcia do &cido tranexamico no tratamento de menorragias, visto que ao reduzir o volume e a duragdo do
sangramento, minimiza o risco de agravo do quadro clinico destas mulheres. Neste contexto, os efeitos da administracdo de &cido
tranexamico no tratamento da menorragia foram avaliados através de um estudo clinico randomizado envolvendo 90 mulheres (com
idade entre 20 e 45 anos) que apresentavam queixa de sangramento menstrual de fluxo intenso. Foi observado que a administragdo
de dcido tranexamico (500 mg, quatro vezes ao dia, pela via oral), por um periodo de 5 dias, promoveu uma redugao do volume e
da durac@o do sangramento menstrual nestas mulheres, sugerindo o potencial benéfico deste tratamento. 0

& HIPERCROMIAS E MELASMA

Melasma € uma condi¢&o dermatoldgica caracterizada pela hiperpigmentacéo do tecido cutaneo e pelo aparecimento de manchas
escuras na pele, sobretudo em regides como buco, testa e bochechas. A hiperpigmentacéo da pele esta associada a produgéo
excessiva de melanina pelos melandcitos, condicdo que pode ser desencadeada por fatores ambientais e genéticos, incluindo
alteracdes hormonais e, principalmente, exposicdo excessiva a radiacdo ultravioleta. Embora nenhum tratamento promova a
remissao completa ou cura do melasma, algumas abordagens podem minimizar a sua recidiva e promover a melhora da aparéncia
do tecido cutdneo. Neste contexto, estudos vém avaliando a eficacia e a seguranca da utilizagéo do &cido tranexamico (atraves
de diferentes vias de administrac&o) no tratamento do melasma, bem como o potencial benéfico da associagéo deste composto a
outros dermocosmeéticos ou procedimentos estéticos (como o microagulhamento). Um estudo clinico realizado com 55 mulheres
(idade entre 27 e 60 anos) demonstrou que a aplicagéo topica de um sérum contendo 3% de &cido tranexamico, 1% de &cido kajico
e 5% de niacinamida, duas vezes ao dia, durante 12 semanas de tratamento, promoveu uma reducéo significativa das manchas de
pele. Além disso, foi observada uma melhora significativa da textura e da homogeneidade do tom de pele destas mulheres a partir
das duas primeiras semanas de tratamento, efeitos que permaneceram até o término do estudo. >

Adicionalmente, outro estudo clinico randomizado, duplo-cego e controlado por placebo conduzido com 39 mulheres (idade média
de 44 anos e diagnosticadas com melasma de grau moderado a grave) avaliou os efeitos da administrago pela via oral de cido
tranexamico em associacao ao uso de protetor solar. Apos 12 semanas, o tratamento com &cido tranexamico (250 mg, duas vezes
ao dia) promoveu uma reducéo de 49% do indice mMASI (que quantifica o grau e a severidade de melasmas de pele), enquanto
nas mulheres que aplicaram apenas o protetor solar (grupo controle) esta redugéo foi de 18%. Visto que tal efeito se manteve por
até 3 meses apos a administracéo do dcido tranexamico, este estudo sugere o potencial benéfico deste composto no tratamento do
melasma, bem como na reducao de recidivas.

B OUTRAS EVIDENCIAS

Evidéncias apontam que a administracdo de acido tranexamico pode auxiliar na prevengao e no controle de hemorragias durante
cirurgias ortopédicas, ginecoldgicas, neurologicas e odontologicas, bem como em casos de hemofilia e angioedema hereditario. 16

INFORMAGOES ADICIONAIS

( )

SUGESTAO POSOLOGICA:
USO0 ORAL: 250 a 750 mg, trés a quatro vezes ao dia*
USO TOPICO: 0,4 a 3,0%
FORMAS FARMACEUTICAS: cépsulas, sérum ou emulsées

“A dose e a duracdo do tratamento com dcido tranexdmico devem ser ajustadas individualmente,
de acordo com a indicacao clinica e sob a supervisdo do médico prescritor.
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M OBSERVAGOES
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NZo é recomendada a administracéo de dcido tranexamico em individuos portadores de coagulopatias, tal como a coagulacéo

intravascular ativa e a vasculopatia oclusiva aguda.

™ SUGESTOES DE FORMULAGOES

e ™ ™
Sérum clareador Sérum antienvelhecimento
ACIO TrANEXAMICO v 3% ACIdO TraNBXAMICO v 1%
ACIAO KOJICO ..o, 1% Palmitato de ascorbila ..., 5%
NIaCiNAMIAA ........covevevireiiiie e 5% HAACHVE ..o 1%
BASE SEIUM (L.S.P. wovvveeeieirceees e 30¢g BASE SEIUM (1.S.P. wvvevvrereiieee s 30¢g
Posologia: aplicar 3 a 5 gotas sobre a pele limpa e seca, Posologia: aplicar 3 a 5 gotas sobre a pele limpa e seca,
duas vezes ao dia. duas vezes ao dia.

N J J

e ™
Creme clareador
ACITO TIANEXAMICO ...t 3%
AIB-AMIULIN ..o bbb 1%
PaIMITA0 08 @SCOMIIA ...ttt bbbttt s bbbttt bbb s 5%
IMIX T8 TOCOMBIOIS .......cvvvovii s 1%
ACIAOTEIUNICO ...ttt s sttt ettt s ettt ettt s sttt a ettt sttt st n st s 1%
ADISADOION ... bbb 1%
BASE CIBIME (.S.0. vttt b bbb bbb h bbb bbbt 30¢g
Posologia: aplicar sobre a pele limpa e seca, preferencialmente a noite. Recomenda-se a remogao do produto pela

L manha, seguida da aplicacao de fotoprotetor. )

M RECOMENDAGOES FARMACOTECNICAS

Para formulaces de uso tdpico, recomenda-se a manutengéo do pH final entre 3,0 e 5,0.

Este insumo deve ser utilizado sob orientacao médica.

Informativo destinado a profissionais de saude.
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