Lokalni anestetika

Lokalni anestetika (LA)
— vyvolavaji mistni znecitligni a ztratu vnimani bolesti (se zachovanim svalloypgahyli)
- MU: blokada Na* kanali — zamezuji vzniku a vedeniakho potencialu
— DalSi farmakoterapeuticky vyuzitelnéidky:
— vazodilat&ni (blokadda vlaken sympatiku)
- antiarytmicky (ovliviéni Na' kanafi v myokardu)
Nezadouci &inky:
- Vyplyvajici z MU: ovlivreni Na' kanat nag. burgk CNS (trnuti jazyka,ies, kese) a myokardu
(poruchy srdéniho rytmu)
— Nevyplyvajici z mechanismuiinku: alergie (i pi lok&lni aplikaci)

Chemické struktura LA
LA jsou amfifilni latky: lipofilni aromaticka skupi + hydrofilni dusikaty zbytek (ionizovatelny)
propojeny esterovou nebo amidovou vazbou

Klasifikace a detail MU:

Estery — kokain, prokain, benzokain, tetrakain

— Prinik pouze do cytoplazmatické membrany (CM)naruSeni funkce kanalu
Amidy — lidokain, trimekain, mepivakain, artikainypivakain, ropivakain, cinchokain
— Prinik pres CM do cytosolu- naruseni funkce kanalu

Fyzikalné-chemické vlastnosti LA
- Pi¥es membrany pronika nedisociovana forma (LA)
- Vlastni G¢inek v butice na Nd kanal ma disociovana forma (LAH)
— LA jsou slabé baze, jejicheiinnost je zavisla na pH tkarr na pongru ionizované/neionizované formy
Fyziologicka tk#&: pH = 7,35
LA.HCI 25% LA absorbuje se— v buice: LA 10% + H — 90% LAH" pisobi
75% LAH  neabsorbuje se
= Ve fyziologickém progedi se absorbuje 25 % z podané davky,ncbise na aktivni formuremeni 90%
z tohoto mnoZstvi

Zargtliva tkan: pH = 6,4
LA.HCI 4% LA  absorbuje se — v buice: LA 10% + H — 90% LAH" pasobi
96% LAH"  neabsorbuje se
= V zargtlivé se absorbuji pouze 4 % z podané davky,icbise na aktivni formuremsni 90% z tohoto
mnozstvi

Farmakokinetika LA

— Absorpce: zavisi na koncentraci v mdigpichu, davce LA, fyz-chem vlastnostech LA a nakpveni
tkare (uplatiuje se jen i podani na #zi a sliznice)

— Prinik do nervu zavisi na jehotipnéru a myelinizaci (do 5 min.)

— Amidy - silna vazba na plazm. bilkoviny, dlouhylbip. polaias, metabolizace v jatrech (CYP450),
nealergizuji

— Estery — slaba vazba na plazm. bilkoviny, hydrolty roz&penim esterové vazby plazmatickymi
esterdzami v krvi (metabolity — alergeny!)

Vazokonstrikéni prisady (adrenalin, noradrenalin, nafazolin)

- Kompenzace vazodilataiho pisobeni = zpomaluji rychlost absorpce LA z mistikape do systémové
cirkulace— prodluzuji dobu &inku + zvySeni ginku

- Snizi hladinu LA v krvi 0 30-50%- snizeni NU, toxicity

- NU: riziko mistni ischemické nekrozy



Zastupci esterovych LA

kokain — prvni znamé LA (pouziti od 1884); dnesimidin¢ v oftalmologii, ORL — povrchova anestezie
prokain — pomaly nastuginku, infiltra¢ni a svodna anestezii (netedtava se i)

tetrakain — rychly nastupiiinku, toxicita— pouze pro povrchovou anestezii Ustni dutiny anhita
(kombinace s chlorhexidinem — antiseptikum)

benzokain

Zastupci amidovych LA

trimekain — univerzalni, pro vSechny typy lokalneatezie, pouzivan i jako antiarytmikum
lidokain — univerzalni lokalni anestetikum, pouZivgako antiarytmikum

mepivakain - stomatologie, ma vlastni vazokonstrikinek

bupivakain, levobupivakain — epidurdlni anestezmrodnictvi, riziko kardiotoxicity
prilokain — jen povrchova anestezie

chinchokain — lokalni anestezie u hemotoidhasti, gely)

Zpisoby aplikace LA
Povrchova anestezie

- nervova zakoeni ve sliznici
- roztoky, gely, masti, sprejéipky
- sliznice, rohovka, jicen, dychaci cesty,dmeé cesty

Infiltragni anestezie

- infiltrace partii, v nichZ bude vykon proveden
- subkutanni, intradermalni, intramuskularni

— blokace senzorickych zakéeni a drobnych netiv
— nizké koncentrace LA i vazokonsttik piisady

Svodna anestezie

— bloky velkych senzitivnich netva pleteni
- epidurélni— blok&da kdeni miSnich nerf

Subarachnoidealni anestezie

- intrathekalni (uvnit mozkovych plen), misni, spinalni, lumbalni andstez
- aplikace do péataiho kanalu, vzdy bez vazokonsthik prisady



