Sedativa

Sedativa (dfive nazyvany jako trankvilizéry) jsou latky s tlumicim G&inkem na CNS. Casto také vykazuji G&inek
hypnoticky a v radé pripadl (benzodiazepiny a barbituraty) i anxiolyticky. V zavislosti na ddvce maji obvykle Gcinek
sedativni, hypnoticky az celkové anesteticky.

Zastupci

Rada z nize uvedenych je jiz obsoletni ¢i zakézana, ale s jejich
uzivanim, respektive s pacienty trpicimi nasledky jejich uzivani se
Ize stéle setkat. Sedativa mohou byt prirodniho plvodu, ¢i
syntetickd. DolezZel et al. (2013) a Lillmann (c2002) rozlisuji z
farmako-chemického hlediska nasledujici skupiny sedativ:

= agonisté melatoninovych receptord (melatonin),
= alkoholy a jejich funkéni derivaty (chloralhydrat, chlorbutanol),
= alifatické amidy a ureidy - barbituraty,

Poznamka: Barbituraty jsou dnes spiSe obsoletni, vyznam maiji pfi invazivnich
vykonech v celkové anestezii. V. ambulantni praxi se nepouzivaji pro svou malou
terapeutickou Sifi. V pripadé predavkovani neni k dispozici antidotum. Uzivani
provéazi vysoké riziko vzniku zavislosti. Lullman et al. sice oznacuje riziko vzniku
zavislosti jako nepatrné, coz je vsak v rozporu se zkusenostmi vétsiny ostatnich 3D model molekuly barbituatu
autord - Kalina et al, Papezova, NeSpor, apod.

= benzodiazepiny,
= 7-nitrobenzodiazepiny (nitrazepam, flunitrazepam),
= imidazo- a triazolobenzodiazepiny (midazolam),
= N1l-alkylbenzodiazepiny (cinolazepam),
derivaty difenylmethanu (hydroxyzin),
derivaty propandiolu (guaifenesin),
hypnotika jinych struktur (oxybat sodny, klomethiazol),
latky prirodniho plvodu (chmel, medunka, kozlik, trezalka),
nebenzodiazepinova hypnotika, prezdivana "Z” hypnotika uvedena nize jsou analogy benzodiazepin(, ale
vazou se na rozdil od benzodiazepinl specificky na gabaergni w-receptor,
= imidazopyridiny (zolpidem),
= pyrazolopyrimidiny (zaleplon),
= cyklopyrrolony (zopiklon, eszopiklon),

Sedativné samozirejmé mohou plsobit i jind IéCiva. Typicky nékterd antidepresiva (trazodon, mirtazapin,
agomelatin), typicka i atypicka antipsychotika (haloperidol, quetiapin), antihistaminika (difenhydramin, doxylamin)
nebo néktera antikonvulziva.

Farmakodynamika a farmakokinetika

Mistem ucinku vétsiny sedativ je GABA-receptorovy komplex.
Mechanismus Uc¢inku u barbiturdtu a alkoholl spociva v prodlouzeni
otevreni iontového kandlu, pripadné (ve vyssich davkach) podporuji
primo jeho otevreni.

Benzodiazepiny se alostericky vadzou rovnéz na GABAergni,
konkrétné GABA, receptory, kde potencuji u¢inek GABA.
Mechanismem je zvysSeni frekvence otevirdnim iontovych kanald,
nikoliv prodlouzenim intervalu jejich otevreni.

Heminevrin (U¢innd latka klomethiazolg) ma vyrazné sedativni,
hypnotické i antikonvulzivni G¢inky zplsobené mechanismem
zvyseni pfenosu GABA coby inhibi¢niho medidtoru v CNS. To ma za
nasledek snizeni vzniku elektrickych stimull v CNS (pouziva se Model molekuly klomethiazolu
zejména u terapie deliria tremens a gerontologickych pacientd se

sklerézou mozkovych cév.

Hydroxyzin & plsobi na vice typech receptorl, mj. antagonisticky na H1l-receptory, pouziva se také jako relativné
bezpecné (co se potenciadlu ndvyku tyce) anxiolytikum, coz je pravdépodobné zplisobeno antiserotoninovymi
ucinky.
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Sedativa jsou vzhledem k jiz zminénym anxiolytickym a hypnotickym (event. antikonvulzivnim) G¢inkm pouzivany
v pestré skdle indikaci. Jsou jimi napr: premedikace pred chirurgickym vykonem - pro anxiolyticky Gcinek pfi
vysetreni, kdy je pacient pri védomi a pro celkové narkoticky Ucinek pfri rozsédhlejsich invazivnich vykonech;
insomnie; Uzkostné poruchy; neklid, agitovanost, excitace, zvySené psychomotorické tempo; intoxikace
psychostimula¢nimi latkami (CAVE: pacient mUze byt paradoxné excitovany i pri intoxikaci latkami tlumici ¢innost
CNS - hrozi riziko vzajemné potenciace a Utlumu dechovych funkci nebo ¢innosti KVS).

A\ Vétsina sedativ s rychlym nastupem ucinku vykazuje pomérné rychly narust tolerance a vznik

zavislosti, je tedy treba jejich pouzivani omezit na co nejkratsi dobu. Pripadné (pfi dlouhodobém
podavani) je vysazovat velmi zvolna, aby se predeslo rebound fenoménu.
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