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 يوسف الأحمذ. د:        مذرس المقرر1- الكيمياء الصيذلانيت

 المخدرات الموضعية
Local anaesthetic agents 

 

 :تعريف

ٔٚرى رنك يٍ , يشكثاخ كًٛٛائٛح ذؼًم ػهٗ زدة الإزغاط فٙ يُطمح ذششٚسٛح يسذدج يٍ اندغى ٔانرٙ ذرفأخ يغازرٓا زغة انساخح

شكضٚح سٛؾ ئنٗ اندًهح انؼظثٛح انً مم انؼظثٙ نهغٛالاخ انسغٛح يٍ انً خاػٍٛ . خلال زظش انُ ذكٌٕ الأنٛاف انؼظثٛح انظغٛشج ػذًٚح انُ

ٕػؼٛح خذساخ انً غإٔنح ػٍ َمم الازغاط تالأنى ٔانسشاسج أكثش ذأثشاً تانً  .ٔانً

 :آليت التأثير

سٛطح يًا  ذمٕو ترثثٛؾ ػكٕط لألُٛح شٕاسد انظٕدٕٚو ٔيُغ ئػادج الاعرمطاب زٛث ٚرٕلف اَرمال انغٛالاخ انسغٛح فٙ الإػظاب انً

خذس ٘ لاَؼذاو الإزغاط ٔانسظٕل ػهٗ انرأثٛش انً   .ٚإد

 

 :علاقت البنيت بالتأثير

ٕػؼٛح انثُٛح انرانٛح خذساخ انً  :ذًرهك انً

 

  (زهمح ػطشٚح أ كشتَٕٛح)يدًٕػح يسثح نهذعى. 

  أيٍٛ ثإَ٘ أ ثانثٙ أ زهمٙ ٔٚكٌٕ الايٍٛ انثاثهثٙ ْٕ الأفؼم ٔالألم ذخشٚشاً نهُغح)يدًٕػح يسثح نهًاء. 

 دًٕػرٍٛ انغاتمرٍٛ ستاؽ اٚغرش٘ أٔ ايٛذ٘ يشذثؾ تغهغهح ْٛذسٔكشتَٕٛح لظٛشج أ رسج أكغذٍٚ أ كثشٚد أ اصٔخ  .ٚظم تٍٛ انً

  إلرح كشٔاتؾ فاَذسفانظ أٔ انشٔاتؾ انكٓشتائٛح انغاكُح لظش يذج انرأثٛش تانشٔاتؾذفغش  .انً
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  ٘اء ٔيُسهح فٙ انذعى ْٕ انز ٌ فٙ انثُٛح انكًٛٛائٛح تٍٛ كَٕٓا يُسهح فٙ انً ٌ انرٕاص ٕػؼٛح ْٙ أعظ ػؼٛفح ٔئ خذساخ انً يؼظى انً

ا تانُفٕر ػثش الأغشٛح انخهٕٚح ػُذ انسمٍ ا تانزٔتاٌ ػًٍ انشكم انظٛذلاَٙ ٔٚغًر نٓ  .ٚغًر نٓ

ذف انٙ ًٚثم اندضء : يثال انثُضٔكائٍٛ رششد داخم انخهٛح ٔ ٚشذثؾ يغ انٓ انز٘ ًٚرض تشكم غٛش يرششد ٔ يٍ ثى ٚرسٕل نهشكم انً

 .انذاخهٙ يٍ لُٕاخ انظٕدٕٚو

 

 

  اصدٚاد ػذد رساخ انكشتٌٕ ػًٍ انشاتؾ ٘  . لاصدٚاد يسثح انذعى ٔالاسذثاؽ تانثشٔذٍٛ ٔيذج انرأثٛش ٔانغًٛح أٚؼاlinkerًٚإد

  ٕػؼٛح الايٛذٚح ٔالاٚغرشٚح خذساخ انً ا َفظ bioisoster 0ٚؼرثش الايٛذ ٔالاٚغرش تٕٛ اٚضٔعرٛش (ًَٛض تٍٛ انً يدًٕػاخ نٓ

خذساخ الايٛذٚح راخ فرشج ذأثٛش أؽٕنكَٕٓا اكثش ثثاذاً ٔذشذثؾ تشكم ألٕٖ يٍ  (انسدى ٔانشكم ٔانرٕصع الانكرشَٔٙ يٍ زٛث انً

خذساخ الاٚغرشٚح  .انً

  خذساخ الايٛذٚح فٙ انكثذ ايا الاٚغرشٚح فٙ انثلاصيا  .(ٔخٕد الاٚغرٛشاص فٙ انذو)ذغرمهة انً

  ٕٔػؼٛح لايٍٛ ثانثٙ ر خذساخ انً ٌ pKa 7.5-9.5ذًرهك يؼظى انً  ْٔزا ٚؼُٙ اَّ ػُذ دسخح زًٕػح فٛضٕٚنٕخٛح عٕٛخذ ذٕاص

ؼادنح ْاَذسعٌٕ ْاصنثانخ رششد زٛث ًٚكٍ زغاب ذشكٛض كم يًُٓا ٔفماً نً  :تٍٛ انشكم انكاذَٕٛٙ ٔغٛش انً

 

غرسؼشاخ انسأٚح ػهّٛ ٕػؼٙ ٚرى ذسًٛغ انً خذسانً  .ٔنزنك فًٍ أخم انسفاظ ػهٗ رٔتاَٛح انً

  دًٕػاخ انغازثح خذس فًٛا ذمهم انً ٘ ٔخٕد صيش يؼطٛح نلإنكرشَٔاخ ػهٗ انسهمح انؼطشٚح لاصدٚاد فؼانٛح انً ٚإد

 .كضيشج َرشٔ يٍ فؼانٛرّ تغثة اصدٚاد أ ئفلال اعرمطاب يدًٕػح انكاستَٕٛم ػهٗ انرشذٛة
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 :العوامل المؤثرة عل فعاليت المخذراث الموضعيت

 . اخرشاق أعشع نهؼظة ٔزظش أفؼم نمُٕاخ انظٕدٕٚو:الاَسلانٛح تانذعى 

رششد ْٕ انز٘ ٚردأص غشاء انؼظة :ذأثٛش انثاْاء داخم ٔخاسج انخلاٚا ٕػؼٛح اعغاً ػؼٛفح كًا ساُٚا ٔانشكم انً خذساخ انً  ذؼرثش انً

شكة ٚرسكى تٓا انثاْاء خاسج انخهٛح ٌ تُٛح انً  .كًا ا

ٕعغ نلأٔػٛح ٕػؼٙ نهذو ٔلظش يذج انرأثٛش ٔنزنك ذرى يشاسكح ْزِ الادٔٚح يغ :انرأثٛش انً خذس انً ٘ ْزا انراثٛش نغشػح ٔطٕل انً  ٚإد

ا نهذو يًا ٚمهم يٍ عًٛرٓا ٔٚضٚذ يٍ يذج انراثٛش (اٚثُٛفشٍٚ)يمثؼاخ ٔػائٛح كالادسُٚانٍٛ  ٌ عشػح ٔطٕنٓ  .يًا ٚسٕل دٔ

 :الآثار الجانبيت

 .ذؼرثش أدٔٚح آيُح تغثة ؽشٚمح ئػطائٓا

ٌ ٔػٙ , اػطشاب سؤٚا, دٔاس, خذس)ذرفأخ اٜثاس انداَثٛح يٍ يشكة ٜخش   .(....فمذا

ػائٛح ٔانذيٕٚح  .ذغثة تؼغ الاػشاع انمهثٛح انٕ
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ٕػؼٛح خذساخ انً ىْ افشاد انً  :أ

 :أولاً المخذراث الايستريت

ٕو ترشاكٛض :cocaineالكوكائين  ٕػؼٛح انرٙ ذى اعرخذايٓا يُز صيٍ تؼٛذ ٔٚغرخذو انٛ خذساخ انً ٕػؼٙ  % 10 ٔ 4 أٔل انً نهرخذٚش انً

خاؽٛح سهٕنّ الادسُٚانٍٛ ئر اَّ ًٚرهك خاطح يمثؼح نلأٔػٛح. نلأغشٛح انً  .لا ٚؼاف نً

N
CH3

O

O

O

O

CH3

 

٘ أكغاٌ كًزٚة َٔؼاٚش تًسهٕل  ثهٕسجHclO4ذرى يماٚغرّ فٙ ٔعؾ لا يائٙ تاعرخذاو د  . تاعرخذاو  انثُفغدٛح انً

 

ٕػؼٛح ٔرٔ عًٛح ػؼٛفح ٚرًٛض تؼؼف اَسلانٛرّ ٔػذو ثثاخ ايلازّ انكهٕسٚح ٔانرٙ :benzocaineبنزوكائين  خذساخ انً  اتغؾ انً

عؾ انسٕٛ٘ اء ٔذسًٛغ انٕ ٘ نرسشس زًغ كهٕس انً . ذرسهم يثاششج تؼذ انسمٍ ٔرنك تغثة ػؼف أعاعٛح الأ يٍٛ انؼطش٘ يًا ٚإد

 .ٚمرظش اعرؼًانّ ػهٗ تؼغ الاػطشاتاخ اندهذٚح ٔانثٕاعٛش

O

O

NH2

CH3

 

ظٛفح الايُٛٛح الأنٛح انؼطشٚح تُرشٚد انظٕدٕٚو:المقايست اء ٔذؼاٚش انٕ ذسٔعح تًسهٕل زًغ كهٕس انً  . ذسم انؼُٛح انً

 

 Novocaine نوفوكائينٚغًٗ أٚؼاً  : procaine البروكائين

 ٘ ٕػؼٛح زٛث ذى ذفاػم كسٕل ايُٛٙ تذلاً يٍ انكسٕل انؼاد خذساخ انً اػٙ يشزهح ْايح فٙ ذاسٚخ انً شكم ذسؼٛشِ فٙ يطهغ انمشٌ انً

شكثاخ تثثاذٓا ٔيسانٛهٓا يؼرذنح انرفاػم. تٓذف انسظٕل ػهٗ اٚغرشتاسا ايُٕٛ زًغ انثاَضٔئٛك زِ انً  .ذرًٛض الأيلاذ انكهٕسٚذٚح نٓ

ظٛفح الايُٛٛح الأنٛح انؼطشٚح تُرشٚد انظٕدٕٚو:المقايست اء ٔذؼاٚش انٕ ذسٔعح تًسهٕل زًغ كهٕس انً  . ذسم انؼُٛح انً

O

O

N

NH2

CH3 CH3 
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ٕعغ نلأػٛح انذيٕٚح ٔعشػح . ذأثٛشِ اػؼف يٍ انكٕكائٍٛ نكُّ أكثش أياَاً: الاعرؼًال ٚدة يشاسكرّ يغ الادسُٚانٍٛ تغثة ذأثٛشِ انً

 .ٚغرؼًم فٙ اٜلاو انؼظثٛح ٔانرشُداخ ٔاٜلاو انشثٕٚح. (ٔفٙ ْزِ انسانح ٚدة ذدُة اعرؼًانّ ٔسٚذٚاً)ايرظاطّ ٔلظش يذج انرأثٛش 

ذٚذ تٓذف ذخفٛف أنى انسمٍ ٔئؽانح يذج ذأثٛش انثُغهٍٛ  .ٚؼطٗ ْٛذسٔكهٕسٚذ انثشٔكائٍٛ يغ انثُغهٍٛ انً

SARلمشتقاث البروكائين : 

 :المجموعت الامينيت العطريت

٘ اعرثذال ئزذٖ ْٛذسٔخُٛاخ الأيٍٛ انؼطش٘ تدزس أنكٛهٙ يٍ   انز٘ ٚؼرثش تتراكائين رساخ كشتٌٕ ئنٗ صٚادج انرأثٛش كًا فٙ 8 ئنٗ 3 ٚإد

 .ٚغرؼًم تشكم خاص فٙ اندشازح انؼُٛٛح. أكثش ذأثٛشاً يٍ انثشٔكائٍٛ ٔأكثش عًٛح أٚؼاً كًا أَّ أؽٕل ذأثٛشاً

N

O

O

NH

CH3

CH3CH3

ClH

 

ٌ ذغٛش انرأثٛش كًا فٙ عراداكائٍٛ   .وإنتراكائينًٚكٍ الاعرؼاػح ػٍ الايٍٛ انؼطش٘ تدزس أنكٕكغٙ أ انكٛم دٔ

O

O

N

O

CH3

CH3

CH3

ClH

 

  :الحلقت العطريت

شرماخ راخ اًْٛح دٔائٛح ا تُٕٖ لا يرداَغح نً ٘ اعرثذانٓ  .لا ٚإد

لا ٚإثش ػهٗ عٕٚح انرأثٛش ٔنكٍ َسظم تؼذ انغًاْح ػهٗ  (هيذروكسي بروكائين أٔ كلوربروكائين)ئدخال رسج كهٕس أ ْٛذسٔكغٛم 

 . أيُٕٛ تُضٔئٛك اعٛذ ٔلا ذغرطٛغ اندشاثٛى الاعرفادج يُٓا فٙ اططُاع زًغ انفٕنٛك4 كهٕس 2يشرماخ 

N

O

Cl

O

NH2

CH3

CH3

ClH

 

O

O

OH

N

NH2

CH3

CH3

ClH

 

 :المجموعت الايستريت

ا تًدًٕػح كاستَٕٛم لا ٚضٚم انفؼانٛح كًا فٙ فانٛكائٍٛ  .اعرثذانٓ
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 :السلسلت الكربونيت

 كًا فٙ تٛثٛشٔكائٍٛ فآَا ذسافع ػهٗ انرأثٛش ٔايا اعرؼًال عهغهح يرشؼثح يثم عرٕفائٍٛ 3ٔػُذ انضٚادج نـ  (2)ذرأنف يٍ عهغهح َظايٛح 

شكثاخ الاخشٖ  .فأَٓا لا ذرًرغ تخٕاص ذفٕق انً

 :مجموعت الأمين

ا تًدًٕػح أيٍٛ زهمٛح يشثؼح يثم تٛثٛشٚذٍٚ فلا ذضٔل  فاذٛح يشذثطح تدزس٘ يٛرٛم أٔ اٚرٛم ٔػُذ اعرثذانٓ ذسرٕ٘ اكثشْا ػهٗ يدًٕػح انٛ

 .انفؼانٛح

 :أولاً المخذراث الأميذيت

 :lidocaineالليذوكائين 

اػٙ ٔٚسؼش اترذاءً يٍ َٕاج انكضاٚهxylocaineٍٛٚغًٗ كضٚهٕكائٍٛ   .  ٔلذ ذى ذطٕٚشِ فٙ أستؼُٛاخ انمشٌ انً

NH

O

N

CH3

CH3

CH3

CH3 
 ويبدأ perineuralحيث يتم حقنها في محيط العصب  % 1.5استعممو اطباء الاسنان عمى نطاق واسع مخدراً موضعياً بشكل محاليل 

 . ساعة كما ان تأثيراتو الجانبية قميمة وبسيطة2-1تاثيره بسرعة ويستمر عدة ساعة ويعتبر نصف عمره الحيوي 

 :prilocaineبريلوكائين 

ٌ يذج انرأثٛش أؽٕل َغثٛاً ٔكزنك اٜثاس انداَثٛح ألم خذس ٚشثّ انهٛذٔكائٍٛ ئلا ا ظى . ذأثٛشِ انً شػٗ اػطشاتاخ انُ ٚؼرثش يُاعثاً نً

 . 0.1ٌذرى يماٚغرّ يثاششج تًسهٕل ْٛذسٔكغٛذ انظٕدٕٚو . ٔانغكشٍٚٛ انزٍٚ ٚؼإٌَ يٍ اسذفاع ػغؾ انذو أ اػطشاب انذسق

NH

O

NH

CH3

CH3

CH3

ClH

 

 :Bupivcaineبوبيفيكائين 

. ٚغرؼًم نرخذٚش الاػظاب يٕػؼٛاً ػُذ انساخح ئنٗ ذأثٛش ؽٕٚم. يخذس ؽٕٚم الايذ زٛث ٚفٕق نٛذٔكائٍٛ تاستغ يشاخ ٔيذج ذأثٛشِ اؽٕل

 .ًٚكٍ اعرؼًانّ نرخذٚش انفمشاخ انمطُٛح%. 0.5-0.25ذشكٛض يسانٛهّ 
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NH

N

O

CH3

CH3

CH3

ClH

 

 :Dibucaineديبوكائين 

ؼشٔفح . cinchocaineٚغًٗ عُكٕكائٍٛ  شكثاخ انً ٚشرك . ذى انسظٕل ػهٛغ ػُذ انثسث ػٍ يشكثاخ الٕٖ ذأثٛشاً ٔاكثش ازرًالاً يٍ انً

خذساخ لٕج ٔعًٛح ٔؽٕل يذج ذاثٛش. يٍ َٕاج انكُٕٛنٍٛ الأيٛذٚح ٚرًرغ ترأثٛش الٕٖ . ٚغرؼًم فٙ انرخذٚش انشٕكٙ انغسائٙ. ٚؼرثش اكثش انً

 يم يٍ 2-0.5ٚغرؼًم فٙ انسالاخ انؼادٚح تًمذاس . يٍ انهٛذٔكائٍٛ ػُذ زمُّ ذسد اندهذ ٔنكُّ اكثش عًٛح تخًظ يشاخ نذٖ زمُّ ٔسٚذٚاً

 %.0.5يسهٕل 

N

N
O NH

O

CH3

CH3

CH3

ClH 

 

ساػشج  اَرٓد انً

 

 

 

 

 

 

 


