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L OSARTAN POTASSICO

Nome inglés: Losartam Potassium

Nome quimico:2-Butyl-4-chloro-1-[[2" (1H-tetrazol-5-yl)[1,1"-biphenyl] -4-yl]methyl]-
1H-imidazole-5-methanol

DCB: 05431

CAS: 114798-26-4

Formula Molecular: CyH2CIKNgO
Peso Molecular: 461,0

Acéo terapéutica: Anti-hipertensivo.
Propriedades:

E o primeiro derivado de uma nova geracdo de medicamentos denominados
antagonistas da angiotensina 1l (ATII), que desenvolve um efeito gradual e prolongado
sobre os valores sisto-diastélicos de individuos hipertensos. Trata-se de uma substancia
sintética de estrutura quimica originalbefeniltetrazol, de natureza ndo peptidica, que pela
sua semelhanca estrutural compete com o receptor especifico da angiotensina II,
inibindo, dessa forma, sua ligagdo com esse agonista enddgeno. Sua elevada afinidade e
especificidade in vitro e in vivo sobre os receptores AT ; da angiotensina 11, localizados
preferentemente no muasculo liso vascular e em outras estruturas (miocérdio, rim,
cérebro, supra-renal), e seu comportamento com agonista puro sem efeito agonista
parcial, o destacam como um agente anti-hipertensivo seguro e eficaz. diferenca do seu
antecessor, a saralasina (somente para uso intravenoso em infusdo continua), o losartan
é ativo por via oral, em doses de 50mg diarios em uma tomada Unica (tendo a mesma
poténcia que 10mg de enalapril). Apos a sua administracdo oral, esse derivado
imidazolico benzil-substituido sofre uma biotransformacgédo hepética (efeito de primeira
passagem) que reduz significativamente sua absor¢do sistémica a 33% e produz um
metabolito ativo, o acido 5-carboxilico, de meia-vida prolongada, que contribui para
prolongar a acdo anti-hipertensiva durante 24 horas com uma Unica tomada diaria,
gracas a acdo aditiva ou de somagédo entre o farmaco e seu metabolito ativo. A meia-
vida plasmatica € de 2,3 horas para o losartan e de 6,7 horas para 0 metabolito ativo (E-
3174), enquanto que a propor¢do que se liga as proteinas é elevada (> 99%).A absorcéo
digestiva do farmaco ndo € afetada pela presenca de alimentos no estdmago; depois da
administracdo de uma dose Unica oral de 50mg, atinge o pico plasmatico méaximo em 60
minutos, com um volume de distribuicdo de 34 litros, aproximadamente, sem que seja
observado fendmeno de acumulagdo com a administracdo continua e prolongada,
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inclusive de doses elevadas (100mg). A excregdo seguida com losartan marcado com
14C mostrou 35% de eliminagdo pela urina e 58% pelas fezes. Os estudos clinicos
duplo-cegos com losartan em pacientes com hipertensdo essencial leve ou moderada
mostraram uma boa resposta anti-hipertensiva sisto-diastolica em comparacdo com
betabloqueadores (atenolol), diuréticos (hidroclorotiazida) e antagonistas de célcio. A
tolerancia medicamentosa do losartan, assim como sua inocuidade e seguranga foram
confirmadas pelo uso crénico; destaca-se a menor incidéncia de tosse (3%) em
comparagdo com a registrada com os inibidores da ECA (10%).Ndo se registrou efeito
rebote nos valores tensionais de pacientes hipertensos que reduziram ou suspenderam o
losartan.

Indicac0es:
Hipertensdo arterial essencial leve a moderada. Insuficiéncia cardiaca congestiva.
Posologia:

A dose média aconselhada é de 50mg em uma tomada diaria. Em individuos idosos (>
75 anos) ou com deterioracdo das funcBes hepética ou renal aconselha-se iniciar o
tratamento com 25mg. Em individuos hipertensos refratarios ou que ndo respondem a
dose habitual pode-se chegar a 100mg diarios, mas nao se obtiveram melhorias com
doses maiores.

Contra-indicacoes:
Criancas. Gravidez e lactagdo. Hipersensibilidade ao losartan.
Efeitos Adversos:

Cefaléia , infeccdo do trato respiratorio superior, tontura, astenia, fadiga,
Efeitos ortostaticos,

Erupcéo cuténea,

Hiperpotassemia,

Diarréia, cdlicas ou dores musculares,

Tosse seca, insdnia, congestao nasal.
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Precaucoes:

Aconselha-se empregar com precaucdo em pacientes com insuficiéncias renal ou
hepética grave, estenose da artéria renal e antecedentes de alergia ou hipersensibilidade.
Deve-se ter especial precaucdo ao iniciar a terapia em pacientes com insuficiéncia
cardiaca, individuos desidratados ou com deplecdo hidrossalina (uso de diuréticos,
dietas hipossodicas estritas) pois o losartan pode produzir maior hipotensdo arterial.
Aconselha-se controlar periodicamente a potassemia em individuos idosos ou com
transtornos da funcdo renal. Em individuos submetidos a cirurgia maior ou durante a
anestesia com medicamentos anti-hipertensivos, pode bloquear a ATII formada como
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conseqiiéncia da liberacdo compensadora de renina e a hipotensdo resultante deve ser
corrigida com expansores de volume.

Interacoes:

O emprego de diuréticos poupadores de potassio pode incrementar a potassemia. Nao
foram registradas interagOes significativas com o emprego simultaneo de antagonistas
de célcio, betabloqueadores e diuréticos tiazidicos. A combinac¢do com hidroclorotiazida
pode potencializar a resposta hipotensiva. A hemodialise ndo serve para eliminar o
losartan e seu metabolito ativo.
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