Cheatography

ANTICHOLINERGIKA

= latky, které antagonizuji u¢inek Ach

Zahrnuiji:

Parasympatolytika (antimuskarinika): kompetetivni antagonisté Ach
na M - receptorech, maly nebo zadny ucinek na N - receptory.
*vyjimka kvarterni amoniové soli, ty mohou blokovat ¢astecné i N
Periferni myorelaxancia: blok Nm - receptort

Ganglioplegika: blok Nn - receptor( ve vegetativnich gangliich,
obsolentni=zastaralé

Parasympatolytika

FARMAKOLOGICKE UCINKY

-vychazeji z opacnych Gc¢inkt M - receptort

oko - dilatace zornicky, zvy$eni nitroo&niho tlaku, suchost NU:
glaukumatozni zachvat, mydriaza, cykloplegie = ochabnuti svald
fasnatého téliska

srdce - zvy$eni FS, ale TK a srdeéni vydej nezménén! /NU: tachyk-
ardie, zachvat Anginy pectoris, zhorSeni pfi srdecnim selhavani
DC - inhibice bronchialni sekrece a inhibice bronchokonstrikce
Zluénik - maly antispasmoticky uc¢inek

Zlazy - snizeni sekrece/NU: sucho v Ustech, hypertermie kvili
zastavé poceni

CNS - vysoké davky atropinu vedou k neklidu, drazdivosti, zmaten-
osti, halucinacim, delirium, deprese obéhového a dychaciho traktu
az selhani

atropinovy flush

INDIKACE

Bronchodilatancia (astma, CHOPN): ucinek se nesnizuje s dlouho-
dobym uzivanim

Spasmolytika (Iécba inkontinence, spasmy hladkosvalovych organd,
stfevni hypermoatilita)

Antiarytmika (bradykardie): Iéky prvni volby u bradikardii
Antiparkinsonika: pouze doplfikoba terapie, zejména proti tfesu
Mydriatika: navozeni mydriazy pred vysetfenim o¢niho pozadi
Antidota: pfi otravach cholinomimetiky a organofosfaty

Myastenia gravis: podani antagonizuje NU iAchE plynouci ze
stimulace M -receptort

KONTRAINDIKACE

glaukom, retence moci, BHP, stfevni atonie, pozor i u ISCH
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Parasympatolytika (cont)

INTERAKCE
antimuskarinovy ucinek zesiluji néktera antihistaminina, neurol-
eptika, antidepresiva, antiparkinsonika

Dalsi NU:

GIT - zacpa

Mocové cesty - obtizné moceni, retence moci zejména u osob s
BHP = benigni hyperplazie prostaty

*M-receptory jsou riizné citlivé k blokadé, nejcitlivéjsi je slinna, potni
a bronchialni sekrece. Nejmeéneé citliva je sekrece HCL.

Léciva - parasympatolytika

Atropin hlavné pfi bradyaritmiich, pfed celkovou anestezii, pfi
intoxikaci inhibitory AchE, spasmolytikum travicich a
mocovych cest

Ipratropium  |é¢ba astma a CHOPN, neselektivni k M, Ucinek 4-6h

Tiotropium |éEba astma a CHOPN: selektivita k M1 a M3, ucinek
24 (36)h

N-butylsk- relaxace svaloviny GIT, zlu€niku, urogenitalu

opolamin

Difenoxylat  1écba prijmu

+ Atropin

(Reasec)

Biperiden parkinsonismus

Trospium |é¢ba inkontinence

Solifenacil |é¢ba inkontinence

Tropicamid vysetfeni o€niho pozadi
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CHOLINOMIMETIKA

= latky stimulujici vS8echny Ach receptory

Zahrnuji parasympatomimetika: jejich aktivace pfipomina podrazdéni
parasympatiku (M receptory na efektorech parasympatiku + M
receptory sympatiku - potni Zlazy)

a Agonisty N - receptord: v neuromuskularni ploténce, v CNS, ve
vegetativnich gangliich

Délime je na:

- pfima: pfima stimulace Ach receptort

- neprima: inhibuji acetylcholinesterazu, tim zvysi Ach v synaptické
Stérbiné (nebo nervosvalovych spojich), dojde tak ke stimulaci M
nebo N receptort

Cholinomimetika prima

Estery cholinu: Prirodni alkaloidy

Ach: nevyuziva se klinicky, nesele-  arecolin
ktivni Mi N
Karbachol: neselektivni muscarin

pilocarpin: selektivni k M,

oftalmologie

Neprima cholinomimetika

Délime na reversibilni: vazi se podobné jako fyziologicky Ach na
AchE, ale vznika karbamat, ktery je vice stabilni a hydrolyzuje se
pomaleji. Uginek 2-4h.

ireversibilni: pf. organofosfaty, navazané na AchE jsou vzniklé
fosfaty extrémé stabilni, maze dojit k agingu, kdy regenerace
enzymu jiz neni mozna

Uginky reversibilnich iAchE:

oko - mioza, snizeni nitroo¢niho tlaku, blokace akodomace ¢ocky
GIT - zvySena perystaltika a sekrece

svaly - nizké davky vedou ke zvySeni sily, vysoké az k paralyze
srdce - bradykardie a snizeni vydeje, vys$si davky = hypotenze a AV
bloky, kompenzacné muze dojit ke zvyseni FS

Zlazy - sekrece bronchialnich, potnich a slznych

CNS - nizké davky stimulace, vysoké davky krece, koma, zastava
dechu

INDIKACE
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Neprima cholinomimetika (cont)

Glaukom

Alzheimerova nemoc - [é¢ba mirnych az stfednich forem

Ukon¢eni ucinkt kompetetivnich blokatord neuromuskularni ploténky
Myastenia Gravis

Intoxikace atropinem

Periferni myorelaxancia

=latky navozujici myorelaxanci pfimym uc¢inkem na nervosvalovou
ploténku (=synapse v kosternim svalu)

brani uc€inku Ach ve svalech => snizuji tonus kosterniho svalstva az
do Uplného ochabnuti, védomi zachovano

Délime na:

Nedepolarizujici (kompetitivni): kompetice s Ach o Nm receptor,
protoze nejsou agonisti, tak nedojde ani k otevieni Na kanalu,
bu%nka zlstava v klidovém membranovém potencialu
Depolarizuijici: agonistické plsobeni na Nm + jeho blokada, nejsou
Stépeny AchE a plsobi tedy del$i dobu, vysledkem neustale
oteviené sodné kanaly, bunka se nenavraci do klidu

- oba typy ovliviiuji postsynaptické ptsobeni Ach na Nm

Struktura a vlastnosti

- musi obsahovat dva pozitivni N-atomy oddélené lipofilni strukturou
- velmi dobrfe rozpustné ve vodé, nevstiebavaji se p.o a nepronikaji
do CNS

FYZIOLOGICKY

Aktivace nervového zakonceni => uvolnéni Ach z vezikul do
synaptické stérbiny => uvolnény Ach aktivuje Nm receptory (na
postsynaptické membrané) => stimulace Nm vede k otevieni Na+
kanalu = depolarizace svalové buriky = svalové trhnuti. Uginek Ach

rychle ukonéen AchE pfimo v synaptické stérbiné
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Nedepolarizujici periferni myorelaxancia

Benzylisochinolinovy typ Steroidniho typ

-odvozené od tubokurarinu, uvolfuji -neuvoliuji histamin

histamin

mivakurium: 12-18 min, eliminace rocuronium: 50min,

plazmatickou cholinesterazou eliminace ledvinami, jatry

atracurium: 30-60min, eliminace vecuronium: 60min,

spontanni v plazmé nebo plazmatické eliminace jatry
esterazy, vhodné u poruch ledvin a

jater

tubokurarin: neregistrovan, 60-120 min,  pipecuronium: 80-100min,

eliminace v ledvinach (*¢astec¢na eliminace ledvinami
blokada autonomnich vegetativnich

ganglii - tachykarduie, hypotenze)

pancuronium: 120-180
min, eliminace ledvinami
(blokuje srdec¢ni M
receptory - zvySeni FS a
TK)

*prvnimi ovlivnénymi svaly jsou okohybné, poté svaly obliceje, krku,
koncetin, interkostalni a bfisni svalstvo a nakonec branice

*pro ukonceni ucinku (hl. rocuronia) pouziti Sugammadexu, nebo
podanim inhibitor( acetylcholinesterazy (iIAchE)
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Depolarizujici periferni myorelaxancia

- jsou to biskvartérni amoniové soli

SUXAMETHONIUM

- nastup ucinku velice rychly i.v.

- kratkodobé plisobenni

- depolarizace svalové ploténky nejprve vyvola zaskuby

NU

bolest svalll, bradykardie, uvolnéni K+, zvyseni nitrolebniho a nitroo-
¢niho tlaku, maligni hypertermie, prolongovana paralyza u lidi se
snizenou aktivitou pseudocholinesterazy

*podani iAchE myorelaxancii neodstrani, naopak ji miize prodlouzit
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léciva - neprima cholinomimetika (iAchE)

N - agonisté (cont)

Fysostigmin: experi- jen experimentalné, v oftalmologii VARENICLIN: parcialni agonista jednoho subtypt N-receptord =
mentalné, ucinek okolo  (glaukom), antidotum parasympatolytik |écba zavislosti
2h (atropin) - N receptor je ligandem otvirany iontovy kanal (spolu s GABA,
Neostigmin: méné& NU HI. indikace: anestezilogie (ukonceni glycinovym a 5-HT3)
oproti fysostigminu, ucinku nedepolarizujici neuromuskularni
Ucinek okolo 2h blokace), myastenia gravis Suxamethonium
iAchE jen na Alzheimera: galantamin, rivastigmin, donepezil - periferni depolarizujici myorelaxans

- agonista na Nm receptorech (stejné jako fyziologicky Ach - otevieni
IREVERSIBILNI Na+ kanalu = depolarizace, Ach je pak stépen AchE)
Intoxikace organofosfaty: parami zasazeno oko a DC, pfi oziti GIT, - Rozdilem oproti Ach je to, ze suxamethonium neni stépeno Ach,
vyviji se extrémni poceni, slinéni uvolnéni stolice a mogi, dale pusobi delsi dobu => neustale oteviené Na kanaly

paralyza svalu, slabost, zmatenost ztrata reflext, koma
Pozdni nasledky: degradace svalové ploténky, demyelinizace

motoneurond, tézka obrna, atrofie

Nikotin

jen toxikologicky vyznam

stimuluje a pak desentizuje N receptory

uvonuje i opioidy, glukokortikoidy a adrenalin

ovliviuje i dopaminergni drahy

UCINKY

CNS: malé davky - stimulace, lepSi pozornost, pocit uvonéni/vyssi
davky: tfes, kfeCe, paralyza svalu

GIT: nauzea, prijem, zvraceni *zrychluje metabolismus

Srdce: vazokonstrikce, tachykardie, zvySeni TK

Ze zacatku stimul slinnych a bronchialnich zlaz, nasleduje vSak

jejich inhibice
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