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Antiacne.
Antagonista de androgênio tópico e periferica-

mente seletivo.

CLASSE TERAPÊUTICA:

Cortexolona 17α-propionato
NOME QUÍMICO:

Creme 1% - até duas vezes ao dia.

DOSE USUAL:

Clascoterone, CB-03-01, Cortexolona 17al-
fa-propionat, Pregn-4-eno-3,20-diona, 

17,21-di-hidroxi-, 17-propionato.

SINÔNIMO:

Clascoterona é um inibidor do receptor androgênico indicado 
para o tratamento tópico da acne vulgar

Tratamento da acne;
Uniformização da pele;

Redução da oleosidade cutânea; Inibe efeitos dos hormônios 
androgênicos nas células das glândulas sebáceas;
Reduz significativamente lesões inflamatórias e não 

inflamatórias.

INDICAÇÕES:

BENEFÍCIOS:

Acne é a oitava doença mais prevalente no mundo e afeta 
mais de 640 milhões de pessoas em todo o mundo. Seu início 
acne geralmente coincide com alterações hormonais da 
puberdade e a condição afeta aproximadamente 85% dos 
adolescentes e adultos jovens de 12 a 25 anos. 

NoNo entanto, a acne também pode persistir ou se desenvolver 
durante a idade adulta. Novas inovações terapêuticas para o 
tratamento da acne têm sido escassas nos últimos anos, sem 
nenhum novo mecanismo de ação introduzido e aprovado 
pela FDA desde a isotretinoína em 1982. Trata-se de uma 
condição multifatorial caracterizada por excesso de pro-
dução de sebo, hiperqueratinização epitelial, cutibacterium 
acnescolonização na unidade pilossebácea e iacnescolonização na unidade pilossebácea e inflamação. 

De acordo com a literatura, os receptores androgênicos (ARs) 
são expressos em toda a pele e são encontrados, principal-
mente, nas glândulas sebáceas, nos sebócitos e nas células 
da papila dérmica. Os andrógenos (testosterona e dihidrotes-
tosterona) interagem com os ARs localizados no folículo 
pilossebáceo. Resultando em aumento da produção de sebo 
e também aumento da queda capilar. 

Clascoterona é um novo inibidor tópico de receptores de 
andrógenos para uma terapia de primeira classe para o trata-
mento de acne em pacientes de ambos os sexos acima de 12 
anos de idade. Sua utilização é realizada em em cremes à 1% 
e possui um mecanismo de primeira classe para atingir os 
receptores androgênicos na acne vulgar.
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Estudos sugerem que a clascoterona compete com andrógenos, especificamente DHT, pelo receptor de 
andrógeno, inibindo assim a sinalização a jusante de vias acnegênicas.A transcrição reduzida de genes 
responsivos a andrógenos inibe a produção de sebo e a ativação de vias inflamatórias, incluindo aqueles 
envolvidos na síntese de citocinas pró-inflamatórias. Desta forma, a clascoterona tem como alvo mais de 
uma via acnegênica. A clascoterona tem como alvo os receptores androgênicos no local da aplicação e é 
rapidamente metabolizada para uma forma inativa, limitando assim a atividade sistêmica.

Figura 1 - Mecanismo de ação proposto da clascoterona A, a acne é caracterizada por hiperqueratinização epitelial, produção excessiva de 
sebo, colonização da unidade pilossebácea por Cutibacterium acnes e inflamação. B, Dentro da glândula sebácea, os sebócitos convertem 
moléculas precursoras em andrógenos, incluindo diidrotestosterona (DHT), C, Dentro dos sebócitos, o DHT se liga a receptores androgênicos 
no citosol. Na ligação, o complexo receptor de andrógeno DHT dimeriza e se transloca para o núcleo. Lá, influencia a transcrição de genes 
envolvidos na patogênese da acne, incluindo sebo e produção de citocinas inflamatórias. D, Clascoterone, aplicado topicamente na pele, 
liga-seliga-se ao receptor androgênico com alta afinidade no local de aplicação, competindo com DHT. Os resultados de estudos in vitro sugerem 
que limita o efeito do DHT na transcrição de genes que modulam a produção de sebo e a inflamação.
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Absorção

ApósApós o tratamento tópico de Clascoterona creme por 2 semanas com uma dose média de aproximada-
mente 6 gramas aplicada duas vezes ao dia a indivíduos adultos com acne vulgar moderada a grave 
(n=20), as concentrações sistêmicas de clascoterona estavam em estado no Dia 5. No Dia 14, a concen-
tração plasmática média + SD máxima (C._) foi de 4,5 - 2,9 ng/mL, a área média + SD sob a concentração 
plasmática - tempo sobre a dosagem intervalo (AUC) foi 37,1 = 22,3 h*ng/mi. e a média = média SD con-
centração plasmática (C) foi de 3,1 + 1,9 ng/mL 

Distribuição

A ligação da Clascoterona às proteínas plasmáticas é de 84% a 89% e é independente das concentrações, 
in vitro.

Metabolismo

ApósApós o tratamento tópico com Clascoterona creme, as concentrações plasmáticas de cortexolona, um 
possível metabólito primário de Clascoterona, foram detectáveis e geralmente abaixo ou perto do limite 
inferior de quantificação (0,5 ng/mL) em indivíduos >12 anos de idade com acne vulgar. O estudo in vitro 
indicou que a incubação de 10 umol/L de clascoterona com hepatócitos humanos criopreservados gerou 
cortexolona como o possível metabólito primário e outros metabólitos não identificados, incluindo me-
tabólitos conjugados 

Excreção

AA excreção de clascoterona não foi totalmente caracterizada em humanos.
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Figura 3. Melhoria da acne em pacientes tratados com creme 
tópico de clascoterona, 1%, duas vezes ao dia por 12 semanas. 
Fotografias representativas de 3 pacientes, homens e mulheres, 
na linha de base e na semana 12.
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Um total de 1.440 pacientes foram randomizados em 2 estudos. No CB-03-01/25, 353 participantes foram 
randomizados para tratamento com creme de clascoterona, 1% (média [intervalo] de idade, 18,0 [10-58] 
anos; 221 [62,6%] do sexo feminino), e 355 participantes foram randomizados para tratamento com creme 
veículo (média [intervalo] de idade, 18,0 [9-50] anos; 215 (60,6%) do sexo feminino); no CB-03-01/26, 369 
participantes foram randomizados para tratamento com creme de clascoterona, 1% (média [intervalo] de 
idade, 18,0 [10-50] anos; 243 [65,9%] do sexo feminino), e 363 participantes foram randomizados para trat-
ameamento com creme veículo (média [intervalo] de idade, 18,0 [intervalo, 11-42] anos; 221 [60,9%] do sexo 
feminino). 

Na semana 12, as taxas de sucesso do tratamento em CB-03-01/25 e CB-03-01/26 com creme de clasco-
terona, 1%, foram de 18,4% (estimativa pontual, 2,3; IC 95%, 1,4-3,8; P <. 001) e 20,3% (estimativa pontual, 
3,7; IC 95%, 2,2-6,3; P <. 001) vs 9,0% e 6,5% com veículo, respectivamente.

Na semana 12, tanto no CB-03-01/25 quanto no CB-03-01/26, o tratamento com creme de clascoterona, 
1%, resultou em uma redução significativa nas lesões não inflamatórias absolutas da linha de base para 
-19,4 (diferença de estimativa pontual, - 6,4; IC 95%, -10,3 a -2,6; P < 0,001) e -19,4 (diferença de estimativa 
pontual, -8,6; IC 95%, -12,3 a -4,9; P < 0,001) vs -13,0 e -10,8 com veículo, respectivamente, bem como 
uma redução nas lesões inflamatórias da linha de base para -19,3 (diferença de estimativa pontual, -3,8; 
IC 95%, -6,4 a -1,3; P <0,001) e -20,0 (diferença de estimativa pontual, -7,4 ; IC 95%, -9,8 a -5,1; P < 0,001) 
vsvs -15,5 e -12,6 com veículo, respectivamente. As taxas de eventos adversos foram baixas e principal-
mente leves; a reação cutânea local predominante foi traço ou eritema leve. 

Concluiu-se que o uso de creme de clascoterona, 1%, para tratamento da acne parece demonstrar eficácia 
e segurança favoráveis com baixas taxas de eventos adversos.
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Não há estudos clínicos com-
provando a segurança do uso de 
Clascoterone em pacientes: 
gestantes, lactantes e crianças 
abaixo de 12 anos. Desde modo, 
seu uso deve ser evitado. 
Paciente com eczema, cortes ou 
queimaduqueimaduras solares não devem 
fazer uso de Clascoterone. 
grávidas, lactantes, indivíduos 
com idade inferior a 18 anos.

CONTRAINDICAÇÕES INTERAÇÕES 
MEDICAMENTOSAS
Clascoterone possui interação 
medicamentosa com: adapaleno 
tópico, ácido azelaico tópico, 
peróxido de benzoíla tópico, 
dapsona tópica, meclociclina 
sulfosalicilato tópico, resorcinol 
tópico, ácido salicílico tópico, 
enenxofre tópico, tazaroteno 
tópico, tretinoína tópica, trifa-
roteno tópico. O uso tópico 
concomitante com esses 
medicamentos, devem ser 
evitados.

INTERAÇÕES 
MEDICAMENTOSAS
O uso de Clascoterone pode 
causar irritação local. Caso os 
efeitos como, prurido, ardor, 
vermelhidão e ou descamação 
intensa ocorra, interrompa ou 
reduza a frequência da 
aplicação. Níveis elevados de 
popotássio foram observados em 
alguns indivíduos durante os 
ensaios clínicos. Pacientes com 
hipercalemia devem realizar o 
monitoramento clínico perio-
dicamente. A supressão do eixo 
hipotálamo-hipófise-adrenal 
(HPA) pode ocorrer durante ou 
após o tratamento. Recomen-
da-se o acompanhamento 
médico e suspensão do uso em 
caso de supressão do eixo HPA.

As reações adversas mais 
comuns são eritema/vermel-
hidão, prurido e 
descamação/ressecamento.
Além disso, edema, ardência e 
queimação ocorreram em >3% 
dos pacientes e foram relatados 
em uma porcentagem semel-
hante de indivíduos tratados 
com veículo.

EFEITOS COLATERAIS

A POSOLOGIA INDIVIDUAL deve 
ser determinada pelo profission-
al prescritor.

POSOLOGIA
SUGERIDA

OS MEDICAMENTOS SÃO FUNDAMENTAIS PARA O ÊXITO DE VÁRIOS TRATAMENTOS, MAS A UTIɯ
LIZAÇÃO INCORRETA DOS FÁRMACOS PODE PREJUDICAR ESSE PROCESSO, ALÉM DE AMEAÇAR O 
BEMɯESTAR DO ORGANISMO.

INDICAÇÕES 
DE USO
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