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B/2.

Paraszimpatikus bénítók. Ganglionbénítók.

· I. Szintézis gátlása (Preszinaptikus)

· 1. Hemicholin.
· A végkészülékben a nagy affinitású kolintranszport rendszert gátolja, így nem történik meg a kolin felvétele és az ACh szintézise.
· A mechanizmus egyben a szinaptikus résben hidrolizált ACh kolin részének visszavételét is gátolja.
· II. Raktározás gátlása (Preszinaptikus)

· 1. Vesamicol.
· A citolazmában megszintetizálódott ACh-nak a vezikulába való felvételét akadályozza meg.
· III. Kiáramlás megakadályozása (Preszinaptikus)

· 1. Botulinum toxin.
· A neuroszekréciós vezikulum és a membrán fúzióját akadályozza meg, ezzel magát a degranulációt.
· Terápiásan nem igazán használatos, bár lokális injectio formájában kis adagban izomgörcsök szűntethetők vele. Azonban a Clostridium botulinum nevű baktérium spórái fertőzött konzervekben anaerob körülmények között évekig fennmaradnak, majd a szervezetbe jutva germinálódnak, és toxint termelnek (botulizmus).
· IV. Preszinaptikus gátló receptorok izgatása

· M2 receptoron maga az ACh, D2 receptoron a dopamin, α2-receptoron adrenerg transzmitterek, illetve opioidok, adenozin, szerotonin, neuropeptid Y.
· V. Motoros végkészülék preszinaptikus gátlása

· Egyes antibiotikumok, mint pl. az aminoglikozidok és tetracyclinek fejtenek ki ilyen hatást.
· I. Tercier tropein muszkarin antagonisták (parasympatholyticumok)

· 1. Atropin.
· A nadragulyában (Atropa belladonna), beléndekben és a csattanó maszlagban előforduló alkaloid. Kompetitív módon gátolja a muszkarinos receptor működését.
· Az emberi szervezetben nem bomlik le, de hatástartama ennek ellenére rövid. (A nyúl rendelkezik atropin-szteráz enzimmel.)
· A szer felszívódása és eloszlása jó, a központi idegrendszerbe bejut.
· Alacsony dózisban (0,5 mg) tapasztalható perifériás hatások:
· szem: pupillatágulat, akkomodáció bénulása (közvetlenül a szembe cseppentve a hatás 8 napig tart);
· nyálmirigyek: szekréció csökken, szájszárazság alakul ki;
· bronchusok: bronchodilatáció;
· szív: tachycardia, mely különösen nagy mértékű abban az esetben, ha alapállásban a paraszimpatikus tónus dominál (vagotónia);
· gyomor: csökken a HCl szekréció;
· belek, epeutak, vizeletelvezető rendszer: simaizomrelaxáció és sphincter összehúzódás, ennek megfelelően obstipatio illetve retentio.
· 1 mg körüli dózisnál:
· verejtékezés gátlása, ami a gyerekek esetében a relatíve nagy bőrfelület miatt veszélyes lehet, ún. atropin-lázat válthat ki
· Centrális tünetek, a dózis emelésével párhuzamosan:
· hányinger csökkentő hatása van 0,5 mg körül, különösen a labyrinthus eredetű hányingerek (kinetosis) esetében profilaktikusan;
· izgatottság, feszültség, remegés, dyskinesia
· dühkitörések
· hallucinációk
· görcsök, coma (100 mg) körül
· Indikációk:
· premedikáció (altatás, intubatio előtt bradycardia kivédésére illetve a brocusszekréció gátlására);
· bradycardia,
· AV-blokk;
· simaizom relaxánsok mellé kombinációban;
· muszkarinerg gombamérgezés;
· kolinészterázbénító-mérgezés.
· 2. Scopolamin.
· Perifériás hatásai megegyeznek az atropin hatásaival.
· Centrálisan kifejezetten szedatív, depressziót válthat ki.
· Bőrön keresztül is jól felszívódik, tapasz formájában is alkalmazzák.
· 3. Homatropin.
· Lényegében ugyanaz, mint az atropin.
· II. Kvaterner tropein muszkarin antagonisták (parasympatholyticumok)

· 1. Metilatropin, metilscopolamin, metilhomatropin.

· Metilezett származékok. Kvaterner aminok, tehát kifejezetten ionos karakterűek, így nem jutnak át a vér-agy gáton.
· Épp ezért jobban használhatók olyan esetben, amikor a centrális hatásokat ki akarjuk védeni, ugyanakkor hátrányuk hogy a nikotinos receptorokon is kifejtenek némi kompetíciót.
· 2. Ipratropium.
· Kvaterner amin (kvaterner tropein).
· Aerosol formájában bronchodilatátorként alkalmazzák β2 mimetikumokkal kombinációban: ipratropium + fenoterol → [Berodual].
· III. Rövid hatástartamú, lokális muszkarin antagonisták (parasympatho-lyticumok)
· 1. Tropicamid, cyclopentolat.
· Szemcsepp formájában alkalmazzák pupillatágításra szemfenék tükrözés előtt.
· 2. Pirenzepin.
· M1 szelektív ant. => gyomor HCl ( => gyomorfekély therapia 

· IV. Centrálisan ható muszkarin antagonisták (parasympatholyticumok)

· 1. Procyclidin, biperinden.
· Ezek is muszkarin antagonisták.
· Parkinson-szindróma kezelésére használatosak, különösen jók gyógyszerindukált (pl. Haloperidol) parkinsonismus esetén.
· I. Kompetitiv ganglionbénító nikotin antagonisták

· 1. Hexametonium, trimethaphan, mecamylamin.
· Kompetitív vagy annak látszó módon gátolják a nikotinos receptorokon.
· Szokás membránstabilizáló szereknek is nevezni.
· Ma már nem használatosak.
· II. Depolarizáló ganglionbénító nikotin antagonisták

· 1. Nikotin, DMPP.
· A nikotin posztszinaptikus serkentő és posztszinaptikus bénító is egyben.
· Ennek oka, hogy kezdetben stimulálja a receptort, majd tartós jelenléte esetén depolarizációs blokk jön létre.
