
O anastrozol pertence à classe de inibidores não esteroidais 
de aromatase, uma enzima que atua controlando a 
biossíntese de estrogênios. Tem sido utilizado como agente 
anti-neoplásico no tratamento adjuvante do câncer de mama 
receptor hormonal positivo e câncer de mama avançado em 
mulheres na pós-menopausa.

  MECANISMO DE AÇÃO

Em mulheres pós-menopausa, fase caracterizada pela 
insuficiência ovariana, a produção de estrogênios ocorre 
principalmente a partir da conversão de androgênios 
adrenais pela aromatase em tecidos periféricos1. No entanto, 
a aromatase também pode ser encontrada no interior das 
células do carcinoma mamário. Cerca de 75% dos casos 
de câncer da mama são positivos para os receptores de 
estrógeno e/ou progesterona, sendo o estrógeno o principal 
estimulante do crescimento destes tumores2.

O anastrozol é um inibidor da aromatase de terceira 
geração, o qual se liga reversível e seletivamente ao grupo 
heme da unidade enzimática, sem interferir com a produção 
endógena de esteróides (corticosteróides adrenais e 
aldosterona, por exemplo) ou de hormônio estimulante 
da tireóide. Administrado por via oral, apresenta boa 
absorção e distribuição sistêmica, com biodisponibilidade 
de aproximadamente 85%. A inibição da aromatase através 
do uso do anastrozol promove o bloqueio da conversão de 

androstenediona à estrona (e posterior metabolização à 
estradiol), bem como de testosterona a estradiol, reduzindo 
significativamente os níveis de estrogênios circulantes e 
impedindo a ligação do estradiol aos seus receptores (ER) 
no interior das células cancerígenas. Dessa forma, não 
ocorre o estímulo de genes responsáveis pela proliferação 
tumoral2,3.
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Figura 1. Esquema ilustrativo do mecanismo de ação dos inibidores 
da aromatase (anastrozol). Adaptado de JONHSTON & DOWSETT, 2003.
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EVIDÊNCIAS NA LITERATURA

  ANASTROZOL E CÂNCER DE MAMA

O objetivo de utilizar terapia com inibidores da aromatase no câncer de mama consiste em privar as células cancerígenas 
de estrogênios, envolvidos na progressão tumoral. Foi demonstrado em estudo clínico comparativo com o tamoxifeno, 
envolvendo 9.366 mulheres na pós-menopausa com câncer de mama operável, que o tratamento com anastrozol aumentou 
significativamente a sobrevida livre de doença e o tempo para recidiva, além de reduzir a incidência de câncer de mama 
contralateral. 

Apesar de possuírem distintos mecanismos de ação, o uso concomitante de anastrozol e tamoxifeno não demonstrou quaisquer 
benefícios em termos de eficácia em comparação ao tamoxifeno isolado4. Ainda em relação à terapia com tamoxifeno, o 
anastrozol foi associado a menor risco de câncer endometrial, hepatotoxicidade, trombose venosa e eventos cardiovasculares 
isquêmicos, o que impacta positivamente na tolerância e adesão ao tratamento1,5-7. 

Além de evitar a recorrência do câncer de mama, a utilização do anastrozol reduziu sua incidência em mulheres pós-
menopausa com alto risco de desenvolver o tumor, indicando efeito preventivo deste fármaco8. 

  ANASTROZOL E CONTRACEPTIVOS ORAIS NA ENDOMETRIOSE

Em mulheres pré-menopausa diagnosticadas com endometriose refratária e dor pélvica crônica, administração diária 
de anastrozol (1 mg) juntamente com comprimido de etinilestradiol (20 µg)/levonogestrel (0,1 mg) foi capaz de reduzir 
significativamente a dor em 14 das 15 pacientes avaliadas. Observaram-se efeitos adversos leves, os quais melhoraram 
ao longo dos seis meses de tratamento. Os resultados são promissores para o manejo da dor associada à endometriose, 
condição que dispõe de opções limitadas de tratamento9.

  ANASTROZOL E GINECOMASTIA NA ADOLESCÊNCIA

A ação do anastrozol na redução de estrogênios foi considerada benéfica também em adolescentes do sexo masculino na 
média de 13 anos de idade com ginecomastia recente (menos de 1 ano). Dados observados em pesquisa clínica evidenciaram 
aumento da razão testosterona/estradiol e redução de aproximadamente 57% no volume das mamas dos pacientes após 
administração diária de 1 mg de anastrozol. Os autores sugerem que o bloqueio da síntese de estrogênios pode ser eficaz 
antes da formação de fibrose densa do tecido mamário10.
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SUGESTÃO POSOLÓGICA:

USO ORAL
1 mg ao dia

LITERATURAS PESQUISADAS

Este insumo deve ser utilizado sob orientação médica.

Sugerimos que  o anastrozol seja feito como monofármaco, uma vez que 
as propriedades farmacocinéticas e farmacodinâmicas deste fármaco, 
avaliadas no medicamento registrado, utilizam excipientes específicos para 
sua manipulação, como lactose, povidona, croscarmelose sódica, estearato 
de magnésio, macrogol e dióxido de titânio.
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