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Attualita su un nuovo farmaco topico a base di
lidocaina 5% nel trattamento dei disturbi emorroidari
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Responsabile Unita di Chirurgia Pelvica e Proctologica, Istituto di Cura Citta di Pavia, Via Parco Vecchio 27, Pavia

La malattia emorroidaria rappresenta indubbiamente un problema di salute pubblica molto diffuso
nella popolazione generale, dal momento che almeno il 50% della popolazione adulta (1 italiano su
2) lamenta dei sintomi correlati alla patologia — quali prurito, dolore e bruciore anale — almeno una
volta nella vita .

| cuscinetti emorroidari rappresentano delle strutture fisiologiche del corpo umano costituite da un
insieme di tessuti vascolari, muscolatura liscia e tessuto connettivo: la loro funzione & quella di per-
mettere, in associazione agli sfinteri anali ed al muscolo puborettale, sia la continenza che la fisiolo-
gica funzione di “rilasciamento-spinta” durante I'evacuazione (Fig. 1) 2.

www.pacinimedicina.it/medicina_famiglia/



Sopra linea dentata

Poche terminazioni nervose
— scarsa sensibilita
Mucosa intestinale

— buon assorbimento

emorroidi interne

sfintere anale interno

linea dentata
linea dentata

Molte terminazioni nervose
— alta sensibilita

Epitelio squamoso

— scarso assorbimento

Sotto linea dentata

sfintere anale esterno

emorroidi esterne

Figura 1.
Anatomia del canale anale con emorroidi interne ed esterne. A destra si osserva il potenziale meccanismo eziopatoge-
netico della malattia emorroidaria: ingorgo, prolasso e trombosi (per gentile concessione di AGEB?).

E quindi plausibile che, con il tempo, soprattutto se presenti fattori causali quali la consistenza al-
ternante della massa fecale o la dissinergia muscolare durante la fase di rilasciamento-spinta all’e-
vacuazione o la presenza di un prolasso mucoso-emorroidario, possa realizzarsi una flogosi cronica
dei cuscinetti emorroidari, con conseguente scivolamento degli stessi all’esterno del canale anale,
deterioramento del tessuto connettivo di sostegno, riduzione del ritorno venoso e conseguente for-
mazione di trombosi nei plessi dilatati e distorti 2.

La relativa congestione, trombosi e il prolasso dei cuscinetti emorroidari danno origine ai sintomi che
in genere conducono il paziente alla visita specialistica, quali sanguinamento anale, dolore e bruciore
associato a prurito con eczema micoide perianale (sindrome dell’ano umido, principale sintomo nei
pazienti di sesso maschile) 2.

Il primo approccio verso il paziente affetto da sindrome emorroidaria deve essere basato sulla cor-
rezione dello stile di vita e dei fattori causali. Tra i piu frequenti vi sono: 1) I'errato regime alimentare,
spesso causa di sindromi inflammatorie intestinali come il colon irritabile che, a propria volta, sono
causa diirregolarita dell’alvo (rallentato transito e modificazione della consistenza fecale); 2) I'impiego
terapeutico di farmaci che interferiscono con la cinetica intestinale o con l'idratazione, dovuto alla
presenza di co-morbilita che necessitano di tali terapie.

Se, nonostante cio, la sintomatologia emorroidaria non recede, si pud passare alla terapia farmaco-
logica topica (anestetici locali e/o antinfiammatori) e sistemica (flebotonici).

All'interno del panorama della terapia farmacologica topica e stato recentemente commercializzato
in Italia un unguento a base di lidocaina 5% (OCTOSEDAN®), un anestetico locale di tipo amidico tra
i piu noti e i piu studiati al mondo e gia leader del mercato farmaceutico tedesco per il trattamento
locale dei disturbi emorroidari (Fig. 2).
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Figura 2.
Struttura chimica della lidocaina.

In seguito all’applicazione sulla cute o sulla mucosa, la lidocaina viene rapidamente assorbita e si
lega alle terminazioni nervose grazie alla sua elevata solubilita lipidica e alla contemporanea elevata
affinita con le strutture fosfolipidiche di membrane: cio porta alla rapida insorgenza della sua azione
— entro pochi minuti — e alla lunga durata d’azione.

La formulazione in unguento (preparazione ricca di lipidi € con pochissima acqua) e I'alta concentra-
zione di lidocaina (5%) del nuovo farmaco OCTOSEDAN® permettono quindi un rapido e duraturo
sollievo della sintomatologia dolorosa ano-rettale nel paziente con emorroidi, che determina un in-
dubbio miglioramento della sua qualita di vita.

Oltre al ben noto meccanismo d’azione anestetico (blocco reversibile dei canali del sodio, con iper-
polarizzazione della membrana neuronale e relativa inibizione dell’eccitabilita delle terminazioni ner-
vose responsabili della conduzione del dolore) 3, la lidocaina ha recentemente dimostrato di posse-
dere anche delle importanti proprieta antinfiammatorie, comparabili a quelle dei corticosteroidi e dei
FANS 413,

La lidocaina ha infatti dimostrato di essere in grado di modulare e di controllare, in vari modelli speri-
mentali, le HMGB-1 (High Mobility Group Box 1), i TLR4 (Toll Like Receptors 4), il NFK-Beta (Nuclear
Factor Kappa Beta) e il TNF-alfa (Tumor Necross Factor alfa) nei macrofagi e nei monociti, con la
conseguente inibizione della liberazione di citochine pro-flogogene + .

Pertanto, I'utilizzo del nuovo farmaco a base di lidocaina 5% per un uso topico perianale rappresenta
un approccio innovativo sinergico (anestetico ed antinfammatorio) in un farmaco monocomponente,
che permette al paziente, oltre ad un rapido controllo sul dolore/bruciore/prurito, anche un rapido
controllo sui fattori della flogosi, garantendo non solo un approccio sintomatico ma anche un ap-
proccio terapeutico '3,

’assenza di corticosteroidi nellOCTOSEDAN® rappresenta un indubbio vantaggio per il paziente,
perché permette di evitare la nota collateralita locale di questa categoria di farmaci, garantendo
un’ottimale attivita terapeutica antinfiammatoria ascrivibile alla sola lidocaina 5%.

Studi clinici randomizzati, controllati verso placebo ed effettuati su un campione numeroso di pazienti
(circa 400), hanno dimostrato un’ottimale e significativo controllo del sintomo prurito anale gia dal
primo giorno di trattamento in pazienti affetti da malattia emorroidaria di grado 1 e 2 ', un migliora-
mento dei sintomi dolore/prurito e cicatrizzazione in pazienti affetti da fissurazioni/ragadi anali ' ed
un miglioramento statisticamente significativo del sintomo dolore alla palpazione del canale anale gia
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dopo 30 minuti dall’applicazione dell’'unguento in pazienti affetti da ragadi/fissurazioni anali, con un
miglioramento della compliance del paziente verso le manovre meccaniche ™.

II significativo miglioramento della cicatrizzazione delle ragadi/fissurazioni anali gia dopo 7 giorni di
terapia topica con lidocaina 5% unguento sembra evidenziare, in maniera incontrovertibile, I’efficacia
dellOCTOSEDAN® non solo come sintomatico ma anche come farmaco curativo durante le prime
fasi della terapia (Fig. 3) ™.
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Figura 3.
Valutazione della cicatrizzazione (Heusinger JH et al., 1996, mod.™).

Nei vari studi effettuati non si sono osservati effetti avversi gravi alla terapia con il farmaco e I'inci-
denza degli stessi effetti avversi non gravi si € dimostrata sovrapponibile a quella verificatasi con la
somministrazione del placebo .

La procedura di “well established use” con cui il farmaco & stato registrato in ltalia dalla Germania,
insieme ad uno specifico studio di farmacocinetica umana condotto con il farmaco su 24 pazienti
adulti affetti da dolore acuto anorettale secondario ad emorroidi complicate, talvolta anche da fis-
surazioni e ascessi anali (studio nel quale I'applicazione del farmaco al dosaggio di 2,5 g T.I.D. per
4 giorni ha comportato il raggiungimento di valori sistemici di lidocaina abbondantemente inferiori
rispetto a quelli responsabili di effetti sistemici — anti-aritmico ed anticonvulsivante — ed infinitamente
inferiori rispetto a quelli responsabili di effetti tossici sistemici — parestesie, sonnolenza, contrazioni
muscolari, convulsioni, etc.) (Fig. 4), confortano sull’elevata sicurezza d’uso del farmaco nelle sue
indicazioni terapeutiche in acuto .
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Figura 4.
Concentrazione sistemica di lidocaina ed effetti correlati.

Non bisogna altresi dimenticare che all’interno della confezione del farmaco &€ contenuto un appli-
catore ergonomico anale con fori laterali e con chiusura apicale, che permette al principio attivo di
diffondersi lateralmente (laddove sono presenti i plessi emorroidari dilatati), evitando il contatto dello
stesso con la mucosa rettale (mucosa ad alto potere assorbente).

In conclusione, possiamo affermare che il nuovo farmaco topico contenente lidocaina 5%, con sem-
plice posologia di 2-3 applicazioni die, rappresenta un valido complemento terapeutico nel ventaglio
farmacologico a disposizione del medico, permettendo il rapido controllo della sintomatologia acuta
emorroidaria e un enorme vantaggio per il paziente in termini di dolore e di sanguinamento.
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