Piehled oficindlnich a n¢kterych dalSich lokalnich anestetik s uvedenim ucinnosti

C.

Latka CAS' LDs, 2my3 | Rel. povrch. | Rel. Anest®. Anest. log P* pK.
[mg/kg] anest. aktivita | infiltrac- | index index’

(na kokain)’ ||ni anest. | (Carassius |(Carassius
aktivita | carassius) | auratus)
(na
prokain

)4

Articaini 23964-57-0 |37 i.v. 6,3 1,70 7,91
hydrochloridum
(=kartikain)

(23964-58-1)

Methyl-4- 619-45-4 237 ip. 0,4 0,47 1,63 2,53

vvvvvv

CAS Registry Number, registracni Cislo, které ptidéluje kazdé nove popsané slouceniné redakce referatového
&asopisu Chemical Abstracts, vydavaného Americkou chemickou spoleénosti. Cislo se sklada ze 3 skupin &islic,
oddélenych dvéma pomlckami, a je nezaménitelnym identifikaénim znakem kazdého chemického individua. (CAS
Cisly se od sebe lisi 1 rizné soli jediné organické baze, rizné optické izomery téze latky apod.) Podobny vyznam ma
napt. BRN, Beilstein Registry Number, ¢islo, které nové popsanym organickym sloucenindm ptidélovala redakce
kompendia Beilstein’s Handbuch der Organischen Chemie a nyni ptid€luji editofi databaze Beilstein Crossfire.
Pokud je v tabulce uveden hydrochlorid lokalniho anestetika, patii mu prvni CAS, dalsi ¢islo v zavorce nalezi volné
bazi.

Davka LDs, samoziejmé zavisi na zpisobu podani a na druhu experimentalniho zviiete. Vysvétlivky zkratek: i.v. —
intravendzni, i.p. — intraperitonealni (tj. injekci do dutiny bfis$ni). Porovnavat a spolecné pouzit k regresni analyze
Ize pouze davky stanovené pro stejny zplisob podani a stejny zivoc¢isny druh.

Stanovena na rohovce oka kralika.

Stanovena na morcatech.

Jedna se o stanoveni lokalné-anestetické aktivity na rybach rodu Carassius, karas (Carassius carassius, karas
obecny; Carassius auratus, Karas stiibfity). Ryby se umisti do vodného roztoku lokalniho anestetika o urcité
koncentraci a sleduje se, za jakou dobu se projevi anesteticky Gcinek: ryby se zklidni, obrati se na bok, zlistanou
nehybné a klesnou ke dnu. Ztrata vnimani se zkontroluje tlakem na ploutev nebo ocas sklenénou ty¢inkou.
Zaznamenava se Cas potfebny k plné anestézii a koncentrace anestetika v roztoku, kazdy pokus se n¢kolikrat provadi
s nékolika rybami a pocita se prumér. Kazda latka je otestovana v nékolika koncentracich, vypoctem nebo graficky
se pak urci koncentrace latek, které vedou k ucinku za stejny ¢as. Anesteticky index je pak ziskan délenim této
koncentrace latky, kterd je zvolena jako standard (v nasich ptikladech benzokainu) odpovidajici koncentraci dalSich
niz§i). Jinak feceno, anesteticky index je roven pfevracené hodnoté poméru ucinnych koncentraci testované latky a
standardu, potfebnych k vyvolani anestézie za stejnou dobu. Ryby jsou po pokusu omyty destilovanou vodou a

ponechany v ni n¢jakou dobu k regeneraci, lze je pak pouzit k dal§im pokustim.

6 Experimentalné stanoveny pro volnou bazi v soustavé oklanol — voda.
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Latka

CAS

LDs, mys
[mg/kg]

Rel. povrch.
anest. aktivita

(na kokain)

Rel.
infiltrac-
ni anest.
aktivita
(na

prokain)

Anest.
index
(Carassius

carassius)

Anest.
index’
(Carassius

auratus)

log P

pKa

aminobenzoat

Benzocainum
(=ethyl-4-

aminobenzoat)

94-09-7

216 i.p.

6,1

1,0

2,15

2,56

Propyl-4-
aminobenzoat

(=risokain)

94-12-2

126 i.p.

2,5

2,37

2,82

2,54

2-propyl-4-

aminobenzoat

18144-43-9

2,0

2,22

2,66

Allyl-4-

aminobenzoat

62507-78-2

1,5

Butyl-4-
aminobenzoat

(=butamben)

94-25-7

67 i.p.

22,1

4,3

4,49

3,31

2,54

Sek.butyl-4-

aminobenzoat

18144-44-0

2,3

2,65

Isobutyl-4-
aminobenzoat

(=isobutamben)

94-14-4

48 i.p.

3,2

2,71

2,64

10

Terc.butyl-4-

aminobenzoat

18144-47-3

2,1

2,74

11

Pentyl-4-

aminobenzoat

13110-37-7

67 i.p.

4,6

4,54

3,78

2,54

12

Isopentyl-4-

aminobenzat

38120-10-4

13

Hexyl-4-

aminobenzoat

13110-37-7

5,41

4,25

2,54

14

Heptyl-4-

13476-55-6

5,49

4,80

2,54
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C. |Latka CAS LDs, my§ || Rel. povrch. ||Rel. Anest. Anest. log P pK.
[mg/kg] anest. aktivita | infiltrac- | index index’
(na kokain) ni anest. | (Carassius | (Carassius
aktivita | carassius) | auratus)
(na
prokain)
aminobenzoat
15 || Bupivacaini 14252-80-3 | 6,1 i.v. 10,1 3,35 8,21
hydrochloridum (21180-92-9) 12,7)
monohydricum 58,7 ip.
16 |Ropivakain 98717-15-8 13,5 1.v. 2,90
hydrochloridl
32112-35-7
hydrochlorid
monohydrat
84057-95-4
baze
17 | Mepivacaini 1722-62-9 351i.v. 1,95 7,92
hydrochloridum | (96-88-8) (43,3)
(=karbokain)
18 || Cinchocaini 61-12-1 3,81.v.29 | 0,75 2,99 2,52 7,26
hydrochloridum 1.p.
(=perkain,
dibukain)
19 || Cocaini 53-21-4 (50- | 151i.v. 1 3,60 2,30 8,61
hydrochloridum | 36-2)
20 | Karbizocaini 68931-03-3 16 i.v. 251 416 8,80
hydrohloridum (76629-87-3) 63 i.p.
21 | Lidocaini 6108-05-0 23 i.v. 0,24 1,4 2,44 8,01
hydrochloridum | (137-58-6 142 i.p.
monohydricum | baze; 73-78-9
(Lidocainum) bezvody
hydrochlorid)
22 || Trimecaini 1027-14-1 50i.v. 172 1,0 2,50 3,13 7,9
hydrochloridum | (616-68-2) i.p.
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C. |Latka CAS LDs, my§ || Rel. povrch. ||Rel. Anest. Anest. log P pK.
[mg/kg] anest. aktivita | infiltrac- | index index’
(na kokain) ni anest. | (Carassius | (Carassius
aktivita | carassius) | auratus)
(na
prokain)
(=mesokain)

23 | Oxybuprocaini 5987-82-6 6,8 1.v. 44 3,540 1,90/8
hydrochloridum | (99-43-4) ,50
(=benoxinat)

24 || Prilocaini 1786-81-8 55 1v. 4,5 1,40 7,80
hydrochloridum | (721-50-6)

(Prilocainum)

25 | Procainamidi 614-39-1 (51- | 94,6 i.v. 0,88 9,20
hydrochloridum | 06-9) 290 ip.

26 |Procaini 51-05-8 521i.v.1920,15 1 2,03 8,8
hydrochloridum (59-46-1) i.p.

27 | Tetracaini 136-47-0 621i.v.57 | 15,00 10,00 3,51 2,15/8
hydrochloridum (94-24-6) i.p. ,47

28 | Trapencaini 38198-35-5 151v.56 |135,1 76,3 3,41 8,60
(=pentakain) (76629-91-9) |i.p. (9,26)

hydrochloridum
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