2. cviceni

Farmakodynamika.
Uvod do farmakologie VNS.



Opakovani z prednasky

1. Definujte farmakologii.
2. Jaky je rozdil mezi farmakologii a A) farmacii, B) toxikologii?
3. Jaky je rozdil mezi obecnou a specialni farmakologii?

4. Ktery podobor farmakologie se vénuje mechanismim
ucinku, a ktery osudu IéCiva v organismu?

5. Jaky je rozdil mezi IéCivou a pomocnou latkou?
6. Co je to Iékova forma? ProC pouzivame lékové formy?

7. Co je to léCivy pfipravek? Jaké znate druhy léCivych
pripravku? (IPLP, HVLP)

8. Jaky je rozdil mezi IéCivym pfipravkem a |[ékem? Kolik
leCivych latek obsahuje |éCivy pfipravek?

9. Rozhodnete jaky druh informace je obsazen v textu:



Nazvy lecCiv
Chemicky nazev — systematické pojmenovani podle

platnych pravidel IUPAC (kys. 2-acetoxybenzoova)

Genericky nazev — mezinarodné pouzivane oznaceni
latky, uvadéné napf. v uCebnicich farmakologie (kyselina
acetylsalicylova)

Mezinarodni nechranéné nazvy (INN) — pouzivané v
literatufe a na obalech |éku (acidum acetylsalicylicum)

Lékopisny nazev — shodny nebo podobny INN, ale v
latine, uveden v |lekopise

Firemni nazvy — registrované obchodni nazvy (ASPIRIN®)



Samostatna prace — nazvy léciv

chemicky genericky INN Iékopisny obchodni

(1S,2S,3R,4S,7R,9S,10S,12R,15S)-4,12-

diacetoxy-15-{[(2R,3S)-3-(benzoylamino)-3-

fenyl-2-hydroxypropanoyl]oxy}-1,9-dihydroxy- . . .
10,14,17,17-tetramethyl-11-0xo-6- paklitaxel paclitaxel paclitaxelum  Abraxane
oxatetracyklo[11.3.1.031°,0%7]heptadec-13-en-

2-yl-benzoat

odna sl sulfatovaného glykosaminoglykanu . .

_ ) heparinum Heparin
heparin heparin ) .
natricum |écCiva




Klasifikace léecCiv

Trideni podle chemické struktury

* barbituraty

* benzodiazepiny

« sulfonamidy (chemoterapeutika, antidiabetika)...

Tridéni podle charakteru slozky

* hlavni ucinna latka (remedium cardinale)

« vedlejSi ucinna latka (remedium adjuvans)
e pomocna latka (vehiculum)

Tridéni podle puvodu

« |éCiva pfirodniho puvodu (digoxin, morfin, kokain, kolchicin,
heparin...

* |éCiva polosynteticka (oxykodon, hydromorfon, irinotekan

* |éCiva synteticka (enalapril, acebutolol, cisplatina..)



Klasifikace LP

Tridéni podle zpusobu pripravy
 hromadné vyrabéna - HVLP
* individualné pripravovana - IPLP

Tridéni podle zpusobu vydeje

e vazana na lékarsky predpis

« vazana na lékarsky predpis s modrym pruhem (OPL)
* volne prodejna

 vyhrazena

Tridéni podle ATC skupiny
NO02BAO1 kyselina acetylsalicylova
N — nervovy systém
02 — analgetika
B — analgetika-antipyretika
A — Acetylsalicylova kyselina a jeji derivaty
01 - kyselina acetylsalicylova



Typy terapie

 psychoterapie
- fyzioterapie
« chirurgicka terapie
« farmakoterapie
 kauzalni (ATB)
* substitucni (insulin, T4)

- symptomaticka (analgetika, antipyretika)
 patogeneticka (antiflogistika, antiparkinsonika, antidepresiva, ...)

 placeboterapie
* homeopatie, alternativni terapie



Farmakodynamika



Opakovani z prednasky

1. Jaky je rozdil mezi specifickym a nespecifickym
mechanismem ucinku?

2. Uvedte priklad nespecifického mechanismu ucinku.
3. Jak dale délime specifické mechanismy ucinku?
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Opakovani z prednasky

Jaky je rozdil mezi specifickym a nespecifickym
mechanismem ucinku?

Uvedte priklad nespecifického mechanismu ucinku.
Jak dale délime specifické mechanismy ucinku?

Jaky je priklad nereceptorového specifickeho mechanismu
ucinku?

Vysvetlete pojmy afinita a vnitrni aktivita. Rozdélte typy
ligandU receptorl podle jejich vnitrni aktivity.



Klasifikace ligandu

INVERZNI AGONISTA  ANTAGONISTA PARCIALNI AGONISTA PLNY AGONISTA
E=-1 0 >0 a 1< 1




aktivace receptoru [%]
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Receptor Activation
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Opakovani z prednasky

Jaky je rozdil mezi specifickym a nespecifickym
mechanismem ucinku?

Uvedte priklad nespecifického mechanismu ucinku.
Jak dale délime specifické mechanismy ucinku?

Jaky je priklad nereceptorového specifickeho mechanismu
ucinku?

Vysvetlete pojmy afinita a vnitrni aktivita. Rozdélte typy
ligandU receptorl podle jejich vnitfni aktivity.

Jaké znate typy antagonismu?
Co je to synergismus |éCiv?



Klasifikace receptoru

1. Jaké typy receptoru znate?

2. Znate i néjaké priklady latek, které se na né
vazou?



Klasifikace receptoru

Receptor classification

Ligand-gated channels G-protein-coupled receptors Enzyme-linked receptors Nuclear receptors

lons
L .i.“..“"
Tl s Ta%s e g
ey -

||||||||||||1||||“|||h® il

n C
Second Second
messenger messenger [ PhnsphuwlatiunJ
Depolarization/ Change in[Ca*] [ Gene transcription/protein synthesis j
hyperpolarization Protein kinase activity
Timescale
Fast (msecs) Slow (hours)

%G-prmein (Ger, ~inhibitory, Ger, - stimulatory) @ Drug



Receptory sprazené
s iontovymi kanaly

Ionty

I
I
I
I
I
I
I
I
L
\
|

Receptory sprazené
s G proteiny

Tonty

Receptory obsahujici Receptory ucastnici se

proteinkinazu

genove transkripce

]
1
1
1
1
1
T
v

O

_]é O

depolarizace R
nebo excitability | sekundarni poslové MRNA
hyperpolarizace | fosfo;y{ace syntéza
2 v ¢ proteind Y
uV(;lnéIli fosforylace
Ca + . o Bl r .
\ 4 * prote_mu Jme i syntéza bilkovin
zmena * v "
funkce zmeéna funkce AmCHR Hnkes zména funkce
cas

min



4 hlavni typy receptoru

Typ 1 Typ 2 Typ 3 Typ 4
Receptory sprazené s Receptory sprazené s S kinazou sprazené | Nuklearnireceptor
iontovymi kanaly G-proteinem receptory
Misto Membrana Membrana Membrana Intracelularni
Efektor lontovy kanal Kanal nebo enzym Enzym Transkripce genu
Vazba Primo G-protein Primo Pres DNA
Nikotinovy-cholinergni inové- . , '
v 44 g Musk..'::rlnov? Inzulin, rustovy faktor, Stermdy., rfece:ptory
Priklady receptor, cholinergni . thyroidalnich
receptor cytokinu .
GABA receptor adrenoreceptory hormonu
v o Jednotliva
. aEes: Monomer (nekdy i . )
Oligomer slozeny z : . transmembranova Monomerni stavba
] dimer) obsahujici ve o or s . —__—
podjednotek , b helikalni doména s oddelenym
Struktura EH t sve strukture 7 .,
obklopujicich stred . propojena s receptorem a DNA
; transmembranovych . . .
kanalu. o ; extracelularni vazajici doménou.
helikalnich domeén. Kinazou




Nikotinovy receptor
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GABA, receptor
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Muskarinovy receptor M1,3,5

post-synaptic membrane

* synaptic cleft K* channel
- L
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M1 receptor protein kinase C
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Inzulinovy receptor
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Nuklearni receptor
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dlouhodoba léCba
up-regulace receptoru

rebound fenomeén

HYPERTENZNI KRIZE

@ Antagonista = (3-blokator 0 Agonista = endogenni ligand



jednotliva davka
/ denni davka
Typy davek \
terapeuticka davka

maximalni davka
* DTS (dosis therapeutica singula)

* DTD (dosis therapeutica pro die)

e davka
e toxicka
letalni

davka toxicka (letalni) TD,

podprahova Ti=
nasycovaci

narazova

udrzovaci

davka efektivni EDg,

Kde byste tyto davky hledali?



Vypocet Ti

e paracetamol



Opakovani farmakologie
VNS



Neurotransmise ve VNS

1. Jaké typy receptorl se nachazeji na synapsich, efektorovych
organech?

2. Jaké typy neuromediatoru se uplatnuji pfi pfenosu signalu?



Obr. 1. Vegetativni nervovy systém

Parasymp.

ACH, ACH, @
\ N N N
Symp.
ACH, NORA , g1
O { 4
N %2 BB,
Drei nadledvinky -~ §_ q?
/1 <O
Ve

Nenromuskularni ploténka

ACH
©



Neurotransmise ve VNS

1. Jaké typy receptorl se nachazeji na synapsich, efektorovych
organech?

2. Jaké typy neuromediatoru se uplatriuji pfi pfenosu signalu?
3. Jaké jsou biodegradacni enzymy téchto neuromediatoru?



Obr. 3.
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Neurotransmise ve VNS

1. Jaké typy receptorl se nachazeji na synapsich, efektorovych
organech?

2. Jaké typy neuromediatoru se uplatriuji pfi pfenosu signalu?

3. Jaké jsou biodegradacni enzymy téchto neuromediatoru?

4. Zajakych podminek je aktivni sympatikus a kdy
parasympatikus?

5. Zakladni klasifikace |€Civ latek ovlivhujicich VNS
1. Jaky je rozdil mezi pfimo a nepfimo pusobicimi latkami?
2. Jaky je rozdil mezi cholinolytikem a parasympatolytikem?
3. Co jsou to spasmolytika a jaky je rozdil oproti myorelaxanciim?



Sympatotropni latky
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derivaty cholinu '
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Uginky S a PS na jednotlivé organy +
ligandy / |éCiva tyto ucCinky vyvolavajici

- samostatna prace



