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فروغ نقاش یزدی
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فارماکوکینتیک
2



:توزیعوجذب:الف
میجذبگوارشدستگاهازبخوبیهستند،درچربیمحلولداروهاایناکثر

بهددارنبالابسیاردرچربیحلالیتکهداروهایی.رسندمیمغزبهوشوند
بیهوشیالقایبرایهاآنازتوانمیوشوندمیواردCNSبهسرعت

.کرداستفاده

:دفعومتابولیسم:ب
هایآنزیمتوسطعمدتابدنازدفعازقبلآورخواب–آرامبخشداروهای
بالفمختداروهایمتابولیسممسیرهایوسرعت.شوندمیمتابولیزهکبدی

.داردتفاوتیکدیگر
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اثرمکانیسم
هنشدشناساییآورخواب–آرامبخشداروهایبرایواحدیاثرمکانیسمهیچ

.ندباشداشتهمتفاوتیاثراتاستممکنداروییمختلفهایگروهواست
مهاراختصاصیهایگیرندهبرتاثیرباهابنزودیازپینمانندداروهابرخی
.کنندمیتسهیلرادرونیغشای
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هابنزودیازپین:الف

تگاهدستالاموس،جملهازمغزمناطقازبسیاریدرهابنزودیازپینهایگیرنده
باهاگیرندهاینبههابنزودیازپیناتصال.دارندوجودمخقشرولیمبیک
.(22-1شکل)دهدمیافزایشراGABAمهاریتاثیرکلرانتقالافزایش

عنوانبهوکنندمیخنثیراCNSبرهابنزودیازپینتاثیرهافلومازنیل
هاکاربولین–بتابرخی.شوندمیمحسوببنزودیازپینگیرندهآنتاگونیست

واضطرابتوانندمیودارندهابنزودیازپینهایگیرندهبهزیادیتمایل
.شوندمیمحسوبمعکوسهایآگونیستداروهااین.باشندزاراتشنج
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هاباربیتورات:ب
.ندکنمیطولانیوتسهیلراگلیسینوGABAمهاریتاثیرهاباربیتورات

میمتصلنیزGABAیگیرندهازمتعددیهایایزوفرمبهداروهااین
اثرزنیلفلوما.باشدمیهابنزودیازپینازمتفاوتآنهااتصالمحلولیشوند،

.نداردآنهارویبرآنتاگونیستی
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فارماکودینامیک
.استدوزبهوابسته،CNSبرآورخواب–آرامخشداروهایاکثرتاثیر
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آرامبخشی:الف
میمشاهدهداروهااینتماممصرفبااضطرابرفعباتوامآرامبخشاثرات
اههمرحرکتی–روانیعملکرددراختلالاتیبامعمولااضطرابرفع.گردد
.است

آوریخواب:ب
مدتافزایشوخوابشروعدرتسریغباعثآورخواب–آرامبخشداروهای

ویرندرتبهزولپیدموزالپنونمثلجدیدترآورهایخواب.شوندمیخواب
.گذارندمیاثرخوابالگوی
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بیهوشی: پ
خواب آور قدیمی تر بیمار ممکن است –دوزهای بالای اکثر داروهای آرامبخش در 

بیهوشی . هوشیاری خودرا از دست بدهد که با فراموشی و سرکوب همراه است
دیازپین و برخی بنزو( مانند توپنتال)ممکن است در پی مصرف اکثر باربیتورات ها 

.رخ دهد( مانند میدازولام)ها 

تشنجضداثرات:ت
میسرهاپینبنزودیازبرخیوهاباربیتوراتاکثربالایدوزباتشنجیفعالیتسرکوب
ام،دیازپوریدیداخلبالایدوز.شودمیشدیدآرامبخشیباعثمعمولاولیاست،

ه،عارضایندررودمیکاربهپایدارصرعیحملهبرایفنوباربیتالیالورازپام
.باشدمیمطلوبشدیدآرامبخشی

عضلهشدنشل:ث
رخآورخواب–آرامبخشداروهایاکثربالایدوزدرفقطاسکلتیعضلاتشدنشل

.دهدمی
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النخاعبصلتضعیف:ج
وهاالکلویژهبهقدیمیآورخواب–بخشآرامداروهایبالایدوزهای

تایسباعثالنخاع،بصلهاینورونتضعیفباتواندمیهاباربیتورات
شیخودکبرای)شودمیعروقی–قلبکلاپسوخونفشارافتتنفسی،
.(بالادوزدرشوندمیاستفاده

وابستگیوتحمل:چ
آرامبخشداروهایکهدهدمیرویزمانی(داروبهدهیپاسخکاهش)تحمل
ثراکدرروانیوابستگی.شوندمصرفبالادوزبایامدتدرازدرآورخواب–

وسواسمصرفصورتبهودهدمیرویآورخواب–بخشآرامداروهای
وابستگیازمنظور.یابدمیتظاهراضطرابرفعجهتداروهااینیگونه

ئمعلا.باشدمیداروهامصرفقطعپیدرترکسندرمبروزفیزیولوژیک،
.باشدمیتشنجلرزش،اضطراب،نظیرترک 10



:بالینیکاربردهای
.زدحدستوانمیآنهافارماکودینامیکبهتوجهباراداروهااینبالینیکاربردهای

اضطرابیاختلالات:الف
تحملاسریعکنترلبرایوحاداضطرابیاختلالاتاکثردرماندرهابنزودیازپین

.روندمیکاربهپانیک

خواباختلالات:ب
ازگردیبرخیواولیهخوابیبیبهمبتلاافراددر(فلورازپاممانند)هابنزودیازپین

.شوندمیتجویزخواباختلالات

کاربردهاسایر:پ
ازپام،دیمانند)هابنزودیازپینبرخیورودمیکاربهبیهوشیالقایبرایتیوپنتال

.میشوندتجویزبیهوشیهایپروتکلازبخشیعنوانبه(میدازولام
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عوارض
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حرکتی–روانیعملکرداختلال:الف
حرکتی–روانیهایمهارتکاهششناختی،اختلال:ازعبارتندعوارضاین

.روزطیدرناخواستهآلودگیخوابو
ورازپامفلودیازپاممانندهاییبنزودیازپینمصرفپیدرعوارضایناحتمال
.استبیشتر

خوابازتادادکاهشمسنافراددربایدراآورخواب–آرامبخشدارویدوز
.شودکاستهشکستگیوسقوطخطروروزطولدرآلودگی
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CNSتضعیف افزایشی : ب

خواب آور –عارضه زمانی روی می دهد که دو یا چند داروی آرامبخش این 
خواب آور به همراه نوشیدنی های الکلی، –تواما یا یک داروی آرامبخش 

یا ضد آنتی هیستامین ها، داروهای آنتی سایکوتیک، مسکن های اوپیوئیدی
ی این شایع ترین نوع تداخل داری. افسردگی های سه حلقه ای مصرف شود

.خواب آور است–در مورد داروهای آرامبخش 

بیش مصرف: پ
.ی شودعروقی م–بیش مصرف این داروها باعث تضعیف شدید تنفسی و قلبی 

سایر عوارش جانبی: ت
که بابیتورات ها و کاربامات ها آنزیم های میکروزومی کبد را القا می کنند

.ممکن است تداخلات دارویی متعددی را ایجاد نماید
.وندهمچنین باربیتورات ها ممکن است در افراد مستعد باعث پورفیری حاد ش
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خواب آور آتیپیک–داروهای آرامبخش 
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بوسپیرون:الف
استCNSبرناچیزتضعیفیاثراتباانتخابیضداضطرابیکبوسپیرون

لشیاضدتشنجخاصیتو(شودنمیرانندگیهایمهارتدراختلالباعث)
.نداردعضلانیکنندگی

راحتیناومردمکانقباضگزگز،کاردی،تاکیشاملبوسپیرونجانبیعوارض
.استگوارشی

راملتئون:ب
موجبکند،میفعالراملاتونینهایگیرندهکهجدیدآورخوابدارویاین

.شودمیخوابشروعدرتاخیرکاهش
.نیستاعتیادآورداروهایجزووداشتهکمیسوءمصرفاحتمالدارواین

ریزدرونغددتغییراتوخستگی،سرگیجه،شاملدارواینجانبیعوارض
.باشدمی(پرولاکتینافزایشوتستوسترونکاهش)
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مسکن های اپیوئیدی و آنتاگونیست های آنها
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:طبقه بندی
مسکن های اپیوئیدی و داروهای وابسته،براساس ویژگیهای مختلف طبقه بندی 

.میشوند
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بالینیکاربردهایطیف-الف
مانند)کردبندیطبقهاصلیبالینیکاربردهایبراساسمیتوانرااپیوئیدیداروهای

(ضداسهالسرفه،داروهایضدها،داروهایمسکن

دردتسکینقدرت-ب
ونیستآگبهدردتسکیننسبیقدرتبراساسمیتوانرااپیوئیدیهایمسکن
هستندینسبی،اپیوئیدهایهایآگونیست.کردتقسیموضعیفقوی،متوسطهای

قویهایمسکنیسردستهکهاستمورفینکمترازآنهادردتسکینقدرتکه
.(کاملآگونیست)میباشد

19



نسبت اثرات آگونیست به آنتاگونیست-پ

 اپیوئیدی را میتوان به انواع داروهای:

(]کامل یا نسبی[گیرنده فعال کننده ی )آگونیست 1.

(ی گیرندهمسدودکننده )آنتاگونیست2.

مختلط آنتاگونیست -آگونیست3.

نده ی دیگر را کرد که میتواند یک نوع گیرنده ی اوپیوئیدی را فعال و گیرتقسیم 

.مهار کند
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فارماکوکینتیک
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جذب و توزیع(الف
همچنین در.اکثر داروهای این دسته از راه خوراکی به خوبی جذب میشوند

داروهای .اکثر موارد اوپیوئید هارا میتوان از راه تزریقی نیز به کار برد
.اوپیوئیدی به طور گسترده در بافت های بدن توزیع میشوند

 در )نفسسرکوب ت:ها از سد جفتی عبور میکنند؛اثرات آنها بر جنیناوپیوئید
.و وابستگی فیزیکی نوزاد( صورت مواجهه ی مداوم
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متابولیسم-ب
لوکورونیدگهایکنژوگهبهکبدکلیه،درتوسطحذفازقبلهااوپیوئیداکثر

اثرمورفینیاندازهبهگلوکورونید-6-مورفیناما)میشوندمتابولیزهغیرفعال
یکنندهتحریک]اصلیمتابولیت[گلوکورونید-3-مورفینودارددردضد

.(.استنورون
اشکال.استمتغیرساعت8-6تاساعت2-1،ازآنهادردضدتاثیرمدت

دردیبیبیشتریاساعت24تااستممکنداروهااینازبرخیاثرطولانی
.کنندایجاد

شافزایکبدیهایبیماریبهمبتلاافراددرهااوپیوئیدحذفیعمرنیمه
وشدهیزهمتابولبافتیوپلاسماییهایاسترازیوسیلهبهنیزبرخی.میابد
.دارندکوتاهیبسیارعمرنیمه
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مکانیسم های اثر
24



هاگیرنده(الف
بااآنهتعاملاساسبرمیتوانرااوپیوئیدیهایمسکناثراتازبسیاری

محیطیهایبافتوCNSدردرونزادهایپپتیداختصاصیهایگیرنده
.کردتوجیه

هاینورونواولیهآورانهاینورونرویبراوپیوئیدیهایگیرندهبرخی
مغزهاینورونرویبرو(صعودیمسیرهای)نخاعدردردیکنندهمنتقل
موثردردتعدیلدردارندکهقرار(نزولیمسیرهای)النخاعبصلومیانی

.(31-1شکل)هستند
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قاعدههایعقدههاینورونرویبراوپیوئیدیهایگیرندهسایر
بههیدواکنشدردارندکهقرارمخقشرولیمبیکای،هیپوتالاموس،دستگاه

.هستنددخیلدرد

هایگیرنده:اندشدهشناساییاوپیوئیدییگیرندهنوعسهµ،δوК.
نخاعسطحدردردی،همبیودردضدهایمکانیسمدرگیرندهنوعسههر

.هستنددخیلبالاترسطوحوهم

یگیرندهفعالیتµمراههبهومیکندایفاتنفسسرکوبدرمهمینقش
ازند؛سمیآهستهراگوارشدستگاهازموادانتقال،زمانКیگیرندهفعالیت
نشدفعال.استدخیلآرامبخشاثراتایجاددرنیزКیگیرندهفعالیت
.کندایفانقشیتحملایجاددراستممکنδیگیرنده
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اوپیوئیدیهایپپتید(ب
پپتیدطفیزیولوژیک،توسشرایطدراوپیوئیدیهایگیرندهمیرسدنظربه

پپتیداین.میشوندفعال(هادینورفینوهاها،انکفالیناندورفین)درونزادهای
کولوزیدرکهعصب،جاییانتهایبهوشدهتولیدعصبسلولیجسمدرها

ازدنشآزادازپسمواداین.میشوندمنتقلیابندمیتجمعسیناپسیهای
تمایلبیشترین.میشوندمتصلاوپیوئیدیهایگیرندهبهاعصابانتهای

بههاندینورفیوδهایگیرندهبهها،انکفالینµهایگیرندهبههااندورفین
.باشدمیКهایگیرنده
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یونیهایمکانیسم(پ
آنازبخشیکهمیکنندمهارراسیناپسیفعالیتاوپیوئیدیهایمسکن
دیگریبخشومیباشداوپیوئیدیهایگیرندهمستقیمکردنفعالازناشی
ودخینوبهبهکهاستدرونزاداوپیوئیدیهایپپتیدآزادسازیازناشی
ندهگیراینشدنسیناپسی،فعالپسیناحیهدر.میکندمهارراهانورون

یشپیناحیهدر.میکندهیپرپلاریزهراغشاءوبازراپتاسیمهایها،کانال
ولتاژبهتهوابسکلسیمهایاوپیوئیدی،کانالیگیرندهشدنسیناپسی،فعال

سروتونیننفرین،کولین،نوراپیاستیل)عصبیناقلسازیآزادازومیبنددرا
.(31-2شکل)میکندجلوگیری(...و
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اثرات حاد
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دردتسکین(الف
ودهرآنها.هستنددردتسکینبرایموجودداروهایترینقویهااوپیوئید

نییع)قویهایآگونیست.میکنندسرکوبرادردحسیوعاطفییجنبه
دعبارتن(کاملهایدارند،آگونیستراتسکینقدرتحداکثرکهآنهایی

-آگونیستمخلوطاثرباداروهای....ومورفین،متادون،مپریدین،هروئین:از
وکنندخنثیراکاملهایآگونیستدردضداثراتاستممکنآنتاگونیست

ونکداکسیوکدئین،هیدروکدون.شوندمصرفداروهااینباهمزماننباید
درغلباهستند؛اینهامتوسطتاخفیفدردضداثربانسبیهایآگونیست

در(NSAID)استروئیدیغیرالتهابضدداروهایواستامینوفنباترکیب
.هستنددسترس
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سرخوشیوآلودگیخواب(ب
سکینتحداکثربرایلازممقادیرازترپایینهاییدوزدراستممکناثراتاین

هایکنندهتضعیفسایرباهمراهیدربخشیآراماثر.شوندحاصلدرد
CNSخماریبهبیمارانبرخی.استاندکفراموشیامایابدمیافزایش

ویرکماحتییابهتوضعیتاستیکممکنبالاهایدوزدر.میشونددچار
.دهد
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تنفسسرکوب(پ
جه،واکنشنتیدرومیکندمهارراتنفسالنخاع،مرکزبصلبرهااوپیوئیدتاثیر

ممکنCO2فشارافزایش.یابدمیکاهشکربناکسیددیافزایشبهبیمار
داخلفشاروخونجریانافزایشآنحاصلکندکهمتسعرامغزیعروقاست

.استجمجمه

سرفهضدتاثیر(ت
اثربهانمیتواستنیازمورددردتسکینبرایآنچهازترپایینهایدوزتجویزبا

.کردپیدادستسرفهرفلکسسرکوب

استفراغوتهوع(ث
دیدتشرفتنراهباومیدهدرویاستفراغمرکزتحریکاثردراستفراغوتهوع

.میشود 32



گوارشیاثرات(ج
ازناشیاحتمالاکهمیدهدرویرودهدودیحرکاتکاهشدلیلبهیبوست

اساسویقاثراین.استرودهعصبیدستگاهدراوپیوئیدیهایگیرندهبرتاثیر
.استاسهالضدداروهایعنوانبهداروهااینبالینیکاربرد

صافعضلات(چ
هاینگتراسفمیکنند،تونمنقبضراصفراویدستگاهصافیعضلههااوپیوئید
میتواندکهمیدهندکاهشرارحمتونومیدهندافزایشرامثانهوحالب

.کندطولانیرازایمان

میوزیس(ح
.هاستاوپیوئیدتمامبارزتاثیریکمردمکانقباض
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پاسخ بیش از حد به مسکن های مخدر در بیمارانی رخ میدهد که *
.نارسایی غده ی فوق کلیه یا هیپر تیروئیدی دارند
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اثرات دراز مدت
35



تحمل(الف
بهلتحم.(یبوستومیوزبجز)میشودایجادحاداثراتبهتوجهیقابلتحمل

.باشدگیرندهاز"جدانشدن"اثردراستممکناوپیوئید

وابستگی(ب
مدتدرازمصرفهببینیپیشقابلفیزیولوژیکپاسخیکفیزیکیوابستگی

ناگهانیقطعپیدرفیزیکیوابستگی.باشدمیگروهاینداروهای
:ازعبارتندآنعلائمکهمیگرددظاهرترکسندرمیکصورتمصرف،به

دهایبدن،درموهایشدناشک،لرز،سیخحدازبیشبینی،ترشحآبریزش
بهموسومشدیدترسندرمیک.خشونتوعضلانی،اسهال،خمیازه،اضطراب

یکبهدیاوپیوئیآنتاگونیستیککهمیدهدرویزمانیشدهتسریعترک
.گرددتجویزفیزیکیوابستگیدارایفرد
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کاربرد های بالینی
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دردتسکین(الف
انواعچهگر.باشدمیاصلییاستفادهشدید،موردتامتوسطنسبتادرددرمان

قطریازاستفادهقابلاشکالشوندامامیمصرفتررایجطوربهخوراکی
در.باشندمیدسترسیقابلنیزآنهاازبرخیشیافوشکلگونهمخاط
ایبر.روندمیکاربهتزریقیراهازمعمولاقویهایآگونیستحادشرایط
ورالاپیدتجویزازتوانمی(جانبیعوارضکاهشباهمراه)مدتدرازتسکین
شرایطدرومتوسطهایدردبرای.گرفتبهرهقویهایآگونیستبرخی

هاNSAIDیااستامینوفنباترکیبدراغلبمتوسطهایمزمن،آگونیست
.شوندمیتجویز

38



سرفهسرکوب(ب
وراکیخراهازکهدکسترومتورفانوکدئینازعبارتندمفیدسرفهضدهایدارو

سردرگمی،،توهمسببدکسترومتورفانبالایهایدوز.شوندمیتجویز
.میشودکماوها،تشنجمردمکیاندازهکاهشیاافزایشتحریک،

اسهالدرمان(پ
وپرامیدلودیفنوکسیلات.شوندمیتجویزخوراکیراهازاسهالضداوپیوئیدهای
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ریهحادادمدرمان(ت
.میکندکمکریویعلائمرفعبههادارواینبخشآرامتاثیر

بیهوشی(ث
میارکبهمتعادلبیهوشیهایپروتکلبرایجراحیحینوقبلهااوپیوئید

یبیهوشهایپروتکلازمهمیجزءوریدی،اغلبهایبالایاوپیوئیددوز.روند
.استقلبهایجراحیبرای

اوپیوئیدبهوابستگی(ج
میکاربهاعتیادترکهایبرنامهدر(اثرطولانیاوپیوئیدیک)متادون

.کاهدبترکعلائمشدت،ازاپیوئیداثرتدریجیکاهشبامیتواندمتادون.رود
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عوارض
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حدازبیشمقادیرمصرف(الف
اکثرمسئولاخیرهستند؛موردبارزتنفسیسرکوبومردمک،اغماءشدنتنگ

.استومیرمرگموارد

داروییتداخلات(ب
رکوبستشدید:ازعبارتنداوپیوئیدیهایمسکنداروییتداخلاتترینمهم

CNSخواب-بخشآراماتانول،داروهایباهمزمانمصرفدر
وایحلقهسههایافسردگیسایکوتیک،ضدآنتیآور،هوشبرها،داروهای

.هاهیستامینآنتی
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آنتاگونیست-دارو های آگونیست
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دردتسکین(الف
ستآگونیازکمترمواردتمامدراست،لیکنمتفاوتهاداروایندردضدتاثیر

.استکدئینیاندازهبهپنتازوسیندردضدتاثیر.باشدمیکاملهای

هاگیرنده(ب
تاثیروندهستКیگیرندههایآگونیستپنتازوسینوبوتورفانول،نالبوفین

.دارندµیگیرندهبرخفیفیآنتاگونیستی
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متفرقهداروهای(ت
یگیرندهضعیفآگونیستیکترامادولµرامادولتدردتسکیناثر.است

ضعیفیکنندهمهاردارواست؛اینسروتونینبازجذبمهارعلتبهعمدتا
بهواستموثرمتوسطدرددرماندرترامادول.باشدمینفریننوراپیبازجذب

میبکارمزمندردهایسندرمدراوپیوئیدهاباهمراهکمکیدارویعنوان
بینستشنجی،ممنوعیتاختلالاتسابقهدارایبیماراندردارواینمصرف.رود
.دارد

نوراپیببازجذبرقویمهارکنندگیاثرکهاستجدیدترمسکنیکتاپنتادول
دروداراین.داردµاوپیوئیدییگیرندهبرایمتوسطاتصالیمیلونفرین
کمترامانیستموثرکدوناکسییاندازهبهشدیدتامتوسطدرددرمان
هبمبتلابیماراندربایدچنینهم.شودمیتهوعوگوارشیناراحتیموجب

.شودمصرفاحتیاطباتشنجیاختلالات
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آنتاگونیست های اوپیوئید ها
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وپیوئیدایگیرندهخالصهایآنتاگونیستنالترکسانونالوکسان،نالمیفن
.هستند

هایگیرندهبهبیشترتمایلداروهااینµممهبالینیکاربردیک.دارند
ووکساننال.استاوپیوئیدباحادمسمومیت،درماناوپیوئیدهایآنتاگونیست

.شوندمیتجویزوریدیراهازنالمیفن
برایاستممکنآندوز،چندین(ساعت1-2)نالوکسانکوتاهعمرنیمهدلیلبه

.باشدلازممسمومیتدرمان
وکسوننالترمتیلیعنیجدیدترآنتاگونیستتر،دوقدیمیهایداروبرخلاف

هایداوپیوئیسوءاثراتداروهااین.نمیکنندعبورمغزی-خونیسدازآلمیوپان
را(یبوست)گوارشدستگاهرویازجملهµمحیطیهایگیرندهرویقوی

ندرمسونداشتهتاثیریهاآنمسکنخاصیترویحالیکهدرکنندمیخنثی
.کندنمیتسریعراترک
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با تشکر از توجه شما
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