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Reverzibilné tlumi az blokuji vedeni vzruchu senzitivnimu neurony

(blokdda vzruchu v aferentnich nervech do CNS).

Vyvolavaji v blizkosti své aplikace a v oblasti spadajici k ovlivnénym

heurontim mistni znecitliveni - lokdlni anestezii.

Plsobi i na jiné excitabilni struktury, kt. vyuZivaji sodikové kandly
pro vznik akéniho potencidlu.
Ovliviiujici i percepci jinych podnéti a vjemt — dotyk, chlad, horko,

apod.



Podle zpiisobu a mista aplikace se déli na:

povrchova - aplikace na sliznici nebo pokoZzku a IéCivo difunduje k senzitivhim

o . / v 4 . . 4 o
receptorum a k jemnému vétveni senzitivnich nervu;

infiltracni- aplikované do tkdné urcité oblasti blokuje vznik a vedeni vzruch i

v silnéjsich nervovych vldknech;

svodna - aplikace do bezprostredni blizkosti nervového kmene - znecitlivi

inervovanou oblast;

zvldstni druhy svodné anestezie jsou anestezie misni (spindlni - aplikace do

pdterniho kandlu do prostoru likvoru),
epidurdini (lumbdlni, aplikace k vystuplim nervovych kofenl) a blokdda
vegetativnich nervi (Vignévského blokdda);

a intravendzni regiondlni anestezie.



MECHANIZMUS UCINKU

Primad interakce s napét’ové zavislymi sodikovymi kandly nervovych

bunék a jejich axond - inhibuji vedeni vzruchu v perifernich nervech

Uzavreni kandlu dle Takmana je mozna:

* na vnéjsi strané membradny axonu biotoxiny (tetrodoxin, saxitoxin),

« vazbou na specifické receptory uvnitf kandlu (anestetika
esterového, amidového, anilinového typu),

« narudenim integrity kandll neiontovymi slouceninami.



MECHANIZMUS UCINKU

1.Excitabilni membrana (nervové axony, srdecni sval, neurondlni buriky)

udrzuji transmembranovy potencidl -90 az -60 mV.

2. Excitace - otevreni sodikovych kandli smérem do buriky

(depolarizace (+40mV).
3. Inaktivace sodikovych kandll a otevreni draslikovych.
4. Repolarizace - draslik smérem ven z buriky (-95 mV).

5. Transmembradnové iontové gradienty jsou udrzovany Na+/K+ pumpou



Ve fazi O - aktivace sodikového kandlu. Na* pronikaji krdatkodobé do buriky rychlymi
sodikovymi kandly, ve mensi mire proudi stejnym smérem i ionty kalcia pomalymi
kalciovymi kandly. Ndsledkem toho dochazi ke vzestupu akéniho potencidlu -

depolarizaci az do kladnych hodnot a uzavreni Na* kandlu.

Ve fazi 1 (¢asnd repolarizace) proudi kratkodobé draslik z burky a vznikaji

predpoklady pro ndvrat klidového potencialu.

Ve fazi 2 akéniho potencidlu, v obdobi plato, je depolarizace prerusena a depolarizace

se udrZuje zvySenym pritokem vdpniku do buriky (a chloridl z buriky).

Ve fazi 3 je charakterizovdna rychlou repolarizaci, pri které se zvysi vystup K*

z bunék napét’ové rizenymi draslikovymi kandly a zvysuje se i vystup choridovych iontd.

Ve fazi 4 se obnovuje plvodni klidovy stav vystupem natria z buriky a vstupem kalia do
buriky (uplatiuje se Na*/ K*-ATPasy).
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LA neblokuji specificky jenom senzitivni nervy, vyraznéji mohou

blokovat i vldkna motorickych nervd.

LA plsobi i vazodilatacné - priddvaji se vazokonstrikéné plsobici

latky (nejcastéji epinefrin nebo norepinefrin).

Rychlost nastupu, intenzita a délka dcinku LA:
« zdvisi od fyzikdlné-chemickych vlastnosti (lipofilita, disociaéni

konstanta a vazba na bilkoviny).

Ry

R1
N H* /
R,—N—H = R,—/N
| +H* \
R3 R3
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Optimdlni hodnoty pKa anestetika se pohybuji v rozmezi 7,5 az 9.



extraceluldrné pH zdsaditéjsi - prevazuje difuzibilni (nepoldrni, lipofilni)
forma LA

RNH*+ < > RN + H*

extracelularni prostor nepolarni forma LA
pronikd membranou neuronu

RNH+ = > RN + H*

intraceluldrné pH kyselejsi - prevazuje aktivni (polarni) forma LA, kterd
blokuje Na+ kandl a tim vedeni vzruchl neuronem



Ne Zadouci uéinky (ovlivnéni natriovych kandll jinych
struktur):

» bunky CNS (drdzdivy);
* buriky myokardu (tlumivy dcinek);

* a alergické reakce.



Farmakokinetika LA

Absorpce zdvisi na koncentraci v misté vpichu, davce, fyz.-chem.

vlastnostech LA , na prokrveni, na pritomnosti vazokonstrikéni prisady

Distribuce - v celém organismu, depozice v tukové tkdni, amidy - silnd vazba

na plazmatické bilkoviny

Metabolizace - plazmatickymi esterdzami - rychleji (esterova LA) - v jdtrech
za U¢asti CYP450 - pomaleji (amidovad LA)

Exkrece metabolitl ledvinami



BAZICKE ESTERY
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Kokain - tropanovy alkaloid listl jihoamerického kefe Erythroxylon coca

Koller 1884 — LA pfi operacich oka

Vyhradné jako povrchové anestetikum v oftalmologii (z terapie vyrazen)



Dalsi GCinky:

* plsobi jako neprimé sympatomimetikum (blokuje zpétny prijem
biogennich amini do hervovych zakonleni v mozku - dopaminu,

horadrenalinu a serotoninu);

 centrdlné jako euforizujici latka s  vysokym rizikem vyvoldni

zavislosti psychické;

* a podléhd ustanoveni o omamnych latkach.



Nasledky dlouhodobého uzivani:

« postizené osoby trpi podrdzdénosti, bolestmi hlavy, depresivnimi

ndladami, snizenim schopnosti se koncentrovat;

« fyziologické poruchy (ndsledkem LA a vasokonstrikéniho efektu

dochazi k poskozeni nosni sliznice a tkdné);

* predstavuje znanou zdtéz pro kardiovaskularni systém, droga

vyvoldvd hypertenzi, tachykardii, mize zplsobovat arytmie;
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Indikace: u viech druhl anestezie s vyjimkou povrchové, kde je madlo
dcinny, d¢inkuje krdtkodobé.
 U¢inkuje slabé vazodilatacné, je rychle vstrebdn a metabolizovan.

U infiltra¢ni a svodné anestezie k protrahovdni d¢inku se doporucuje

prisada vazokonstricniho epinefrinu a norepinefrinu.



Tetrakain

Hsc/\/\H

 10x vyssi aktivita i délka G¢inku v porovndni s prokainem.

« Jeho toxicita je vyssi.

Indikace: povrchové anestetikum ve stomatologii a otorinolaryngologii.



Oxybuprokain 0 a

Povrchové anestetikum je 15x icinnéjsi nez prokain.

Indikace: otorinolaryngologie, of talmologie, kde je oblibeny pro rychly

ndstup G¢inku.



BAZICKE AMIDY

Cinchokain - patri mezi LA s dlouhym Gcinkem.
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Ucinek: plsobi u vSech druhl anestezie, pro vysokou toxicitu se vsak
pouzivd jen jako topické anestetikum v kombinovanych pripravcich u
hemeroidd, andlnich fisur, pruritu a v otorinolaryngologii u zdnétlivych

onemocnéni ucha a dutiny dstni.



Oxetakain
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Ucinkuje i v kyselém prostrredi Zaludku, jako slabd bdze neni ionizovan.

Indikace: je sliznicnim anestetikem, v kombinovanych pripravcich

s antacidy u bolestivych dyspesii a peptickych a duodendlnich viedd.



BAZICKE ANILIDY

Prvnim anestetikem v této skupiné byl v roce 1900 syntetizovany
NIRVANIN - pro silnou mistni drazdivost jako alternativa za kokain byl

nepouzitelny
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BAZICKE ANILIDY

Siroky rozsah ucinku u véech druhl anestezie
Minimdlnimi vedlejsimi projevy

Vedouci postaveni mezi lokdlnimi anestetiky



Lidokain - nejuzivanéjsi anestetikum
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Indikace: povrchovd, infiltraéni i svodnd anestezie - rychly ndstup
dcinku.

Parenteradlné aplikovan je antiarytmikem u sinovych arytmit.

Pripravky: jednosloZzkové - otorinolaryngologie, kombinované - rektdlni

anestetikum u hemoroidt, dermatologie, otorinolaryngologie.



Trimekain
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Indikace: jako anestetikum u vSech druhl anestezie (povrchové,

infiltraéni i svodné) a téZ jako antiarytmikum.



Prilokain
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Indikace: jako povrchové a infiltracni anestetikum, ve stomatologii

v kombinaci s vazokonstrikénim epinefrinem.
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Indikace: - je infiltracnim a svodnym anestetikem, jako povrchové
anestetikum je slabé dcinny, ve stomatologii v kombinaci

s vasokonstrikénim epinefrinem.



Bupivakain
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Ve srovnani s lidokainem Gcinkuje zhruba 4x silnéji a ma priblizné 2x
delsi Gcinek.

NeZddouci vedlejsi projevy mohou byt bradykardie.
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Indikace: dlouhodobé anestetikum u ruznych anestezii, predevsim

svodné a epidurdlni. Nezddouci vedlejsi GCinky jsou méné vyrazné.



Mepivakain Ropivikain
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Mepivikain - je infiltracnim a svodnym anestetikem se stredné dlouhym

d¢inkem, vhodny je pro stomatologii a stomatochirurgii.

Ropivikain - je dlouhodobé infiltracni anestetikum na potlaceni pooperacnich
bolesti a epidurdlni anestetikum (znecitlivéni nervi oblasti bficha a pdnve) pFi
chirurgickych zdkrocich vcetné cisarského rezu, je méné kardiotoxické nez

bupivakain



Bezydamin - ma protizanétlivé, lokdlni anestetické, mirné baktericidni a

fungicidni vlastnosti.
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Indikace: pro symptomatickou |é¢bu bolesti a podrdzdéni v dstech a krku,

napriklad pri bolestech v krku.
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