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GABAPENTINA

A gabapentina inibe a extensao tonica do membro posterior no modelo de con-
vulsao por eletrochoque. Também inibe as convulsdes cldnicas provocadas pelo
pentilenotetrazol. Sua eficacia é semelhante a do acido valpréico e se distingue
da fenitoina e carbamazepina. A gabapentina parece agir por um mecanismo
novo; ela aumenta a liberagdo do GABA mas seu mecanismo é desconhecido,
mesmo com uma estrutura molecular relacionada com a do acido gama-ami-
nobutirico (CABA), sabe-se que nado interage com os receptores do GABA, nao é
convertida em GABA por biotransformacao nem inibe seu metabolismo. Seu si-
tio de ligagao cerebral parece estar localizado no cértex e no hipocampo (em ra-
tas). A atividade anticonvulsivante foi comprovada em estudos pré-clinicos nas
crises produzidas por eletrochoque maximo ou pentameliten e em cepas de
animais com epilepsia genética. Biodisponibilidade: 60%, e diminui com o au-
mento das doses; a absorgcao nao é afetada pela ingestao de alimentos. Ligagao
as proteinas plasmaticas: <3%. Em pacientes com epilepsia, a concentragao de
gabapentina no LCR é a quinta parte da concentracao plasmatica. Sofre ex-
cregado renal, sem ser metabolizada, e a meia-vida de eliminacdo é de 5 a 7
horas. A constante de eliminacao e os clearances plasmatico e renal sao propor-
cionais ao clearance de creatinina. Em pacientes com patologias renais e idosos
€ necessario ajustar a dose.

SINONIMOS: CI-945, Gabapentiini, Gabapentinum, GOE-3450.
CAS: 60142-96-3

PM: 1712

INDICACAO: Como coadjuvante ha epilepsia de adultos e criangas maiores de
12 anos, em crises parciais com generalizagao secundaria ou sem ela, que nao
tenham respondido a tratamentos anteriores.

DOSES E USOS: A dose usual é de 900 a 1.800mg diarios, administrados em
trés tomadas ao dia. Iniciar o tratamento com 300mg no dia 1, que devem ser
incrementados em 300mg cada dia subseqUiente até chegar a dose 6tima. Foi
observado que 2.400mg diarios sdo bem tolerados em tratamentos por longos
periodos de tempo e até 3.600mg diarios em tratamentos de curtos periodos
de duracao. Em pacientes com patologias renais, o clearance de creatinina (CC)
determina a posologia: CC <60ml/min, trés tomadas diarias de 400mg; CC de 30
a 60ml/min, duas tomadas diarias de 300mg; CC de 5 a 30ml/min, uma tomada
diaria de 300mg; CC <15ml/min, 300mg em dias alternados. Pacientes em he-
modialise: 300mg cada 4 horas de hemodialise.

REAGOES ADVERSAS: As mais comuns sdo sonoléncia, ataxia, fadiga, ton-
tura e nistagmo. Com menor freqliéncia ocorrem: tremores, rinite, ambliopia,
diplopia, aumento de peso, faringite, nervosismo, disartria, amnésia, dispepsia,
mialgias, dor nas costas, depressao, tosse, edema periférico, secura da boca e
garganta, impoténcia, alteragdes de pensamento, constipacao, transtornos den-
tais, contragéo espasmaédica, erosdo cutanea, prurido, vasodilatagao, aumento
do apetite, leucopenia, coordenagao anormal.

PRECAUCOES: Nio é eficaz nas crises de auséncia, e ainda pode exacer-
ba-las. Nao interromper a administracédo repentinamente. Aconselha-se nao
dirigir automoveis nem operar maquinaria pesada. Nao é necessario monito-
rar as concentragoes plasmaticas de gabapentina para otimizar o tratamento.
Recomenda-se nao utilizar em mulheres gravidas a menos que o beneficio para
a mae supere o risco potencial para o feto. A lactagao deve ser suspensa se a
mae receber o medicamento. A seguranca e a eficacia em criangas menores de
12 anos nao foram estabelecidas.



INTERACOES: Nio modifica a biodisponibilidade de outros farmacos antie-
pilépticos comuns (acido valpréico, carbamazepina, fenitoina e fenobarbital). A
cimetidina reduz levemente sua excrecao renal. Ndo é aconselhavel o uso si-
multaneo de antiacidos (deixar passar 2 horas para a ingestao dos mesmos).

CONTRA INDICA§6ES: Hipersensibilidade ao farmaco.
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