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Zaklady farmakologie — 1. prednaska

Mgr. Kristyna Noskova
noskova@med.muni.cz



Osnova prednasky

1) Obecné farmakologické pojmy
2) Klasifikace leCiv
3) Mechanismy ucinku IéCiv

4) Zaklady farmakokinetiky
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Farmakologie

—veda, ktera se zabyva studiem interakci (tj. vzajemnym
pusobenim) mezi Ié€ivem a biologickym systémem (od
molekularni urovné az po celoorganismovou), jejichz dusledkem je
ovlivnéni télesnych pochodu

— Obecna farmakologie

— Specialni farmakologie
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Oblasti farmakologie

— Farmakokinetika — osud léCiva v organismu (ADME)

— Farmakodynamika — mechanismy ucinku leCiv

4  Definujte zapati - nazev prezentace / pracovisté
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Obecne pojmy

Léciva, lecive latky
— jakékoliv substance, které svymi fyzikalnimi nebo chemickymi ucinky vyvolaji
priznivé zmény biologickych funkci organismu

— puvod:
— lidsky: krevni pfipravky
— zvifeci: hadi jedy, rybi tuk,...
— rostlinny: digoxin, pactlitaxel,...
— chemicky: paracetamol, omeparzoal,...

— podani:
— terapeutické
— dianosticke
— preventivni iU
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Obecne pojmy

Pomocneé latky (PL)
— ulehcuji vyrobu, pripravu a uchovavani nebo aplikaci LP

Lékova forma (LF)

— konecna podoba v niz je lek podavan nemocnému

Léciveé pripravky (LP)
—LL a PL upravené do urcité lekove formy
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Obecne pojmy

ProlécCiva = prodrugs
— farmakologicky neaktivni
teprve metabolickymi poc

— modifikace nevhodnych v

— levodopa - dopamin

—valaciklovir =2 aciklovir

atky, ze kterych vznikaji ucinné latky

nody v organismu

astnosti nekterych lecCiv
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Klasifikace léciv

podle chemickeé struktury:

 pbarbituraty
* benzodiazepiny
 sulfonamidy (chemoterapeutika, antidiabetika)...

podle puvodu:
e pfirodni puvod
* polosynteticka
* synteticka
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Klasifikace léciv

dle zpUsobu pripravy

HVLP = hromadné vyrabéne IPLP = individualné pripravované
léCive pripravky léCive pripravky (magistraliter)

— obchodni nazvy —Iindividualizace slozeni, davek a LF
—vyrabéeny v sarzich — inkompatibility a chyby pfri priprave!

— delsi doba pouzitelnosti
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Nazvoslovi lécCiv

— chemicke
— kyselina 2-acetoxybenzoova

— genericke
— kyselina acetylsalicylova

— mezinarodni nechranéené (INN)
— acidum acetylsalicylicum

— lékopisné
— acidum acetylsalicylicum

— obchodni (firemni)
— Acylpyrin®, Aspirin ®

OH

CHs




11

Druhy terapii

— farmakoterapie

— kauzalni (ATB)

— substitu€ni (insulin, T4)

— symptomaticka (analgetika, antipyretika)

— patogeneticka (antiflogistika, antiparkinsonika, antidepresiva, ...)

— psychoterapie
— fyzioterapie

— chirurgicka terapie
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Mechanismy ucinku lé€iv = farmakodynamika

1. NESPECIFICKY

— latka ucinkuje pouze na zakladé svych obecnych fyzikalné-chemickych viastnosti
— nevaze se na specifickou makromolekulu v organismu

2. SPECIFICKY

— selektivni uCinek zprostredkovany interakci |€Civa a specifické bunécné struktury
(receptory, enzymy, iontové kanaly, mikrotubuly,...)

— dochazi k vazbé IéCiva na toto vysoce specificky usporadané misto a nasleduje spusteni
dalSich déju, které vyusti v kone€ny farmakodynamicky efekt
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Nespecificky MU

1. Latky pusobici osmotickymi vlastnostmi

osmoticky aktivni latky, neschopné prostupovat biologickymi
membranami

prostupnost pro vodu zustava zachovana - osmoticky
gradient

voda se dostava do mista koncentrovanejsino roztoku, dokud
se nedosahne rovnovahy

Napriklad roztoky morské vody
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Nespecificky MU

2. Latky ovlivinujici pH
— antacida neutralizujici kyselinu chlorovodikovou (hydroxid
horecCnaty)

— latky acidifikujici mocC (chlorid amonny)

— latky vyuzivané u poruch acidobazicke rovnhovahy
(hydrogenuhlicitan sodny u metabolické acidozy)
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Nespecificky MU

3. Oxido-redukcni latky

— antiseptika (peroxid vodiku, jod)
— eXxpektorancia (N-acetylcystein)

4. Adsorbencia
— strevni adsorbencia (aktivni uhli, diosmektit)
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Specificky MU

1. Receptory

— specificka bunecna struktura schopna interakce s ligandem
— lokalizované na cytoplazmatické membrane, v cytoplazme
nebo bunecném jadru
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Specificky MU

2. lontoveé kanaly

— Inaktivace sodneho kanalu lokalnimi anestetiky
— blokatory vapenatéeho kanalu

3. Enzymy
— nejCastéji tzv. kompetitivni inhibitory enzymu
— NSAID - cyklooxygenaza
— methylxantiny - fosfodiesteraza
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Zaklady farmakokinetiky

— zabyva se studiem osudu IéCiva v organismu, zamerenym na
casovy prubéh koncentraci |éCiv a jejich metabolitu v biologickych
tekutinach a tkanich

— farmakokinetickeé deje:

ABSORPCE A
DISTRIBUCE D
METABOLIZMUS M
EXKRECE E

,CO DELA ORGANISMUS S LECIVEM*
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Absorpce

= prunik rozpusténého léciva z mista podani do krve
— nutna pro celkovy (= systémovy) ucinek
— Ucinek mistni (= lokalni) — absorpce je nevyhodou — mozné NU
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Absorpce

— Zajima nas rychlost a rozsah (mira) absorpce

— Popisujeme ji 3 farmakokinetickymi parametry:

Cmax = maximalni koncentrace leCiva v plazme po jednorazovém
podani

Tmax = Cas, kdy IéCivo dosahne maximalni koncentrace v plazme
F = biologicka dostupnost = podil podané davky, ktera se dostane

do systémove cirkulace '
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Biologicka dostupnost - F

— Jaky podil poadneé davky se dostane do systémove cirkulace
— Nitrozilni podani F= 100 %

— Extravaskularni podani F =0 - 100 %

— Meritkem biologické dostupnosti je plocha pod krivkou (area

under the curve = AUC)

~ AUC,,
AUC;,

F
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Faktory ovlivnujici absorpci

— Cesta podani

— Patofyziologicky stav (prujem, zvraceni, IBD ...)

— Plocha absorpce

— Rozpustnost léCiva

— Koncentracni spad

— Prokrveni v miste podani

— Soucasna aplikace |éCiv (prokinetika, antibiotika, ...)
— Vék
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i.m.
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s.c.

T [min]

=
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Distribuce

—|éCivo je transportovano (distribuovano) v organismu do tkani,
tekutin, bunek,...
— popisuje distribucni objem Vd = pomér mezi mnozstvim IéCiva v

organismu a dosazenou plazmatickou koncentraci
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Eliminace = metabolismus + exkrece

Kinetika eliminace podle 1. radu

—rychlost eliminace klesa s klesajici koncentraci LC v plazmé
— linearni kinetika

Kinetika eliminace podle 0. radu

_ rychlost eliminace se s koncentraci LC v plazmé neméni
— nelinearni kinetika
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Kinetika eliminace O0-tého a 1. radu
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Eliminace

Farmakokinetické parametry:
T,,, = biologicky poloCas — Cas, za ktery poklesne mnozstvi leCiva v
organismu na polovinu [h]

Cl = clearance — objem plazmy, ktery je zcela ocisten od IéCiva za

jednotku Casu [I/hod]
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Metabolismus

— Enzymatické procesy vedouci k usnadneni vylouceni |éCiva z
organismu — tvorba metabolitu
— Hlavni metabolizacni organy: jatra, ledviny
— Metabolity:
— ucinné (vice/méne)
— neucinné
— toxicke
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Exkrece

—vylouceni latky Ci jejich metabolitu z organismu
—ledviny - ovlivhéni pH
— Jatra - enterohepatalni recirkulace

— Plice - napr. celkova anestetika
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Exkrece jatry
— metabolity ve stfevé mohou podléhat enzymatické hydrolyze (bakterialni

enzymy) - uvolneni lipofilni molekuly - opétovné vstifebavani

= ENTEROHEPATALNI RECIRKULACE




Pharmacology
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