
 مسکن های اپیوئیدی و آنتاگونیست های آنها

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

  

  

 مسکن ها،داروهای ضد سرفه،داروهای ضداسهال  :کاربردهای بالینی

 طبقه بندی  ضعیف متوسط و ،) مورفین(  قدرت تسکین درد : آگونیست های قوی

 اگونیست مختلطآنت-وآگونیست (،آنتاگونیست)مسدودکننده ی گیرنده(کننده ی گیرندهآگونیست )فعال نسبت اثرات آگونیست به آنتاگونیست : 

 جذب از راه خوراکی و تزریقی .3

 توزیع گسترده در بافت های بدن .4

 عبور از سد جفتی .5
 فاماکوکینتیک 

 سرکوب تنفس .1 جذب و توزیع 

 وابستگی فیزیکی نوزاد .2

 ساعت متغیر 8-6ساعت تا  2-1مدت اثر ضد درد : از  .1

 ساعت یا بیشتر در برخی دارو های طولانی اثر 24ایجاد بی دردی برای  .2

 و پلاسمایی   درصورت متابولیزه شدن توسط استراز های بافتی و      نیمه عمر :  در بیماران کبدی  .3

 

 متابولیسم

 کبد          متابولیزه شدن به کنژوگه های گلوکورونید غیر فعال          حذف توسط کلیه ورود به خون          جذب         

 تعدیل درد   محل گیرنده ها : .1

 

 

 انواع گیرنده ها  .2

 گیرنده ها

 مکانیسم اثر 

 روی نورون های آوران اولیه

 نورون های منتقل کننده ی درد در نخاع)مسیرهای صعودی(

 نورون های مغز میانی و بصل النخاع)مسیرهای نزولی(

 دستگاه لیمبیک و قشر مخ ، هیپوتالاموس ، دخیل درواکنش به درد : روی نورون های عقده های قاعده ای

 Кزمان انتقال مواد از دستگاه گوارش به همراه     -: نقش مهم در سرکوب تنفس  µگیرنده های

 : ایجاد تحمل δگیرنده های 

 : ایجاد اثرات آرام بخش Кگیرنده های 

 



 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 انتقال به انتهای عصب           تجمع در وزیکول های سیناپسی              تولید در جسم سلولی عصب          پپتید های اوپیوئیدی : 

 اتصال به گیرنده های اوپیوئیدی           آزاد شدن از انتهای اعصاب

 µاندورفین ها : بیشترین تمایل به گیرنده های               

 δانکفالین ها : بیشترین تمایل به گیرنده های

 Кدینورفین ها : بیشترین تمایل به گیرنده های

 های اوپیوئیدی مسکن         :  مکانیسم های یونی

 مهار فعالیت سیناپس                                            

 در ناحیه ی پس سیناپسی:

 فعال شدن گیرنده های اوپیوئیدی

 Kکانال های باز شدن 

 کردن غشاءهیپرپلاریزه 

 ناشی از فعال کردن مستقیم گیرنده های اوپیوئیدی

 مهار نورون ها          ناشی از آزادسازی پپتید های اوپیوئیدی درونزاد

 سیناپسی: یشدر ناحیه ی پ

 فعال شدن گیرنده های اوپیوئیدی

 وابسته به ولتاژ Caبسته شدن کانال های 

 عصبی مهار آزادسازی ناقل های

 استیل کولین،نوراپی نفرین،سروتونین و...

 اثرات حاد 

 :  تسکین درد .1

 ضد درد خفیف تا متوسط          آگونیست های نسبی

 کدئین،هیدروکدون و اکسی کدون 

 حداکثر قدرت تسکین          آگونیست های قوی                       

 مورفین،متادون،مپریدین و هروئین     

 

 بهت و کما در دوز های بالا  ④  خماری در برخی بیماران ③  فراموشی اندک ②  CNSافزایش اثر آرام بخشی در همراهی با سایر تضعیف کننده های ①           
 اتساع عروق مغزی             CO2افزایش فشار              CO2ش واکنش بیمار به افزای          مهار مرکز تنفس           : تاثیر اوپیوئید ها بر بصل النخاع سرکوب تنفس  .3

 : تجویز دوز های پایین تر از آنچه برای تسکین درد مورد نیاز است موجب سرکوب رفلکس سرفه می شود. تاثیر ضد سرفه . 4

 راه رفتن تشدید می شودبا  –: معلول تحریک مرکز استفراغ  تهوع و استفراغ  .5

 عصبی روده          کاهش حرکات دودی روده          یبوست(هال )تحریک گیرنده های اوپیوئیدی در دستگاه : کاربرد بالینی          داروهای ضد اس اثرات گوارشی . 6

 عضلات صاف.  7

   : خواب آلودگی و سرخوشی.  2

 

 



 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

  

  ندهاز گیر"جدانشدن  "در اثر        تحمل به اوپیوئید  - یبوست( )بجزبه اثرات حاد  تحمل قابل توجه:  تحمل

  وابستگی

 

 دراز مدت داروهای این گروهوابستگی فیزیکی به مصرف  اثرات دراز مدت 

 وابستگی فیزیکی در پی قطع ناگهانی مصرف:  سندرم ترک این دارو ها

 و ... لانی،اسهالبینی،ترشح بیش از حد اشک،لرز،سیخ شدن موهای بدن،دردهای عضآبریزش  علائم :            

 .رددگدارای وابستگی فیزیکی تجویزفرد  بهکه یک آنتاگونیست اوپیوئیدی زمانی روی میدهد تسریع شده :  سندرم ترک

  تسکین درد

 

 

 

 سرکوب سرفه

 

 اوپیوئیدهای ضد اسهال از راه خوراکی تجویز می شوند.دیفنوکسیلات و لوپرامید:  درمان اسهال

 قلب جراحی در جزء مهمی از پروتکل های بیهوشی اوپیوئید های وریدی، دوز بالای-کل های بیهوشیید ها،قبل و حین جراحی برای پروتبیهوشی : استفاده از اوپیوئ

 م ترک بکاهد.،از شدت علائواند با کاهش تدریجی اثر اپیوئیدبه کار می رود.متادون میتاوپیوئید طولانی اثر(در برنامه های ترک اعتیاد متادون ): وابستگی به اوپیوئید 

 

 کاربرد های بالینی 

 گونه و شکل شیاف مخاط  ،اشکال مصرفی : خوراکی 

  NSAIDاغلب در ترکیب با استامینوفن یا رای درد های متوسط و در شرایط مزمن،آگونیست های متوسطب- درمان درد نسبتا متوسط تا شدید

 آگونیست های قوی معمولا از راه تزریقی: شرایط حاد در 

 از تجویز اپیدورال برخی آگونیست های قویتسکین دراز مدت)همراه با کاهش عوارض جانبی( می توان 

 دکسترومتورفان –دارو های خوراکی ضد سرفه : کدئین 

 .ددوز های بالای دکسترومتورفان سبب توهم،سردرگمی،تحریک،افزایش یا کاهش اندازه ی مردمک ها،تشنج و کما میشو

 عوارض 
 خواب آور،هوشبرها،داروهای آنتی سایکوتیک،-در مصرف همزمان با اتانول،داروهای آرام بخش CNSتشدید سرکوب :  تداخلات دارویی

 ضد افسردگی های سه حلقه ای و آنتی هیستامین ها.

 

 مسئول اکثر موارد مرگ ومیر است. وابستگی به اوپیوئیدتنگ شدن مردمک،اغماء و سرکوب تنفسی بارز هستند؛:  مصرف مقادیر بیش از حد

 



  

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 ین است.ئتاثیر ضد درد این دارو ها متفاوت است،لیکن در تمام موارد کمتر از آگونیست های کامل می باشد.تاثیر ضد درد پنتازوسین به اندازه ی کدتسکین درد : 

 .دارند µهستند و تاثیر آنتاگونیستی خفیفی بر گیرنده ی  Кبوتورفانول،نالبوفین و پنتازوسین آگونیست های گیرنده ی :  گیرنده ها

 گاه اضطراب، توهمات وکابوس های شبانه،سرگیجه،تعریق و تهوع،خواب آلودگی:  اثرات

  داروهای متفرقه

 

 

 

 

  آنتاگونیست-های آگونیستدارو 

  

 ترامادول : 

 µآگونیست ضعیف گیرنده ی  .1

 ناثر تسکین درد ترامادول عمدتا به علت مهار بازجذب سروتونی .2

 مهار کننده ی ضعیف بازجذب نوراپی نفرین .3

 : تاپنتادول

 درمان درد متوسط .4

 داروی کمکی همراه با اوپیوئیدها در سندرم های درد مزمن .5

 مصرف این دارو در بیماران دارای سابقه اختلالات تشنجی،ممنوعیت نسبی دارد. .6

 اثر مهارکنندگی قوی بر بازجذب نوراپی نفرین .1

 µمیل اتصالی متوسط برای گیرنده ی اوپیوئیدی  .2

 درمان درد متوسط تا شدید .3

 کمتر موجب ناراحتی گوارشی و تهوع می شود .4

 .در بیماران مبتلا به اختلالات تشنجی با احتیاط مصرف شود .5

 آنتاگونیست های اوپیوئید ها 

  

 نالوکسان،نالمیفن و نالترکسان

 µتمایل بیشتر به گیرنده های 

 درمان مسمومیت حاد با اوپیوئید: کاربرد بالینی مهم آنتاگونیست های اوپیوئید 

 می شوند. نالوکسان و نالمیفن از راه وریدی تجویز

 .لازم باشد ساعت(،چندین دوز آن ممکن است برای درمان مسمومیت1-2به دلیل نیمه عمر کوتاه نالوکسان)

د.این مغزی عبور نمیکنن-د خونیسهای قدیمی تر،دو آنتاگونیست جدیدتر یعنی متیل نالترکسون و آلمیوپان از  برخلاف دارو

ازجمله روی دستگاه گوارش )یبوست(را خنثی می کنند در  µداروها اثرات سوء اوپیوئید های قوی روی گیرنده های محیطی 

 رک را تسریع نمی کند.حالیکه روی خاصیت مسکن آن ها تاثیری نداشته و سندرم ت

 


