Mechanizmy uGcinku
frekventné pouzivanych léciv
a jejich terapeuticka
hodnota — myorelaxancia
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Centralni myorelaxancia se pouzivaji k tlumeni chronickych svalovych
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spasmu nebo spasticity provazejici onemocnéni éi poranéni mozku

a michy. Rovnéz lokdlni poranéni pohybového aparétu, chronické

bolesti zad nebo zdnéty jsou pFikladem situaci, provdzenych

vyssim svalovym tonem. Jedna se o heterogenni skupinu lé¢iv,

kromé dantrolenu pisobi na centrdlni nervovy systém, tlumi mono

i polysynaptické misni reflexy. Lisi se od perifernich kurarimimetik, ktera

se pouzivaji v anesteziologii a blokuji pFfenos vzruchu na nervosvalové

ploténce. Jednotlivé preparaty se kromé chemické struktury odlisuji

farmakokinetikou (vétsinou dobré vstiebdni a prinik do CNS, rizny

poloéas eliminace, rizny efekt prvniho prichodu jatry), stupném

e

navozené svalové relaxace, sedativnimi a event. anxiolytickymi Gcinky.
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Rozdéleni a zdkladni
charakteristika

Centrélni myorelaxancia se déli na dvé sku-
piny — benzodiazepinova a nebenzodiazepinova.
Benzodiazepiny vykazuji vyrazny myorelaxaéni,
resp. antikonvulzivni U¢inek vyuzitelny u akut-
nich stavl (diazepam), anxiolyticky i hypnoticky
uc¢inek. Benzodiazepinem, jehoZ jedinou indikaci
jsou spasmy kosterniho svalstva riizné etiologie,
je tetrazepam (Myolastan).

Tetrazepam: PUsobi inhibici aferentni stimu-
lace alfa motorickych neurond usnadnénim pre-
synaptického inhibi¢niho vlivu GABA pfi jeji vaz-
b& na GABA A receptory. Uginkuje na vazebn
mista pro benzodiazepiny v mozku i na periferni
Urovni. Tetrazepam se velmi rychle vstfebava,
v krvi se objevuje po 15 minutach, biologicka do-
stupnost je vysoka. Vykazuje anxiolyticky, seda-
tivni i hypnoticky ucinek, pisobi antikonvulzivné.
Pfi dlouhodobé Iécbé vznika tolerance, objevuje
se nebezpeéi fyzické zavislosti, ackoliv snad
mendi nez u ostatnich benzodiazepind. Rizikové
je soudasné pozivani alkoholickych napojl.
Pocatecni davka je 25 az 50mg na noc, postup-
né Ize zvysit az na 100mg denné, u hospitalizo-
vanych je akceptovatelng davka 150mg denné.
U déti Ize podavat pouze vyjime€né, u starsich
pacientl je vhodné davku redukovat na polovinu
davky pro dospélé.

Nebenzodiazepinovd myorelaxancia ne-
vedou prokazatelné ke vzniku ndvyku, néktefi
zastupci maji méné vyjadieny tlumivy efekt, coz

neplati pro baklofen a guiafenezin. Tolperison ne-
ovliviiuje zf'ejmé pozornost pfi fizeni motorovych
vozidel ¢i strojd, Ize jej davkovat v nezménéné
davce i u pacientli vy$8iho véku s postizenim
ledvin nebo jater.

Baklofen: derivdt GABA. Mechanizmus
tlumivého Ucinku baklofenu spoéiva v imitaci
U¢inku GABA na GABA B receptorech lokali-
zovanych presynapticky, vysledkem je inhibice
uvolnéni neurotransmiteru z presynaptického za-
konéeni. GABA receptory jsou hojné zastoupeny
ve spinalni mise, kde dochazi vlivem baklofenu
k dtlumu mono i polysynaptické aktivace moto-
neuronll. Plsobi sedativné, vyvolava hypotonii,
nékdy zmatenost. Dominuje pouZiti u spasti-
city spojené se sclerosis multiplex. Vzhledem
ke kratkému polo¢asu eliminace (cca 4 hod.)
je doporuéeno podavani 3x denné v celkové
denni davce 15-70mg. Pfi poruSe rendlnich
funkci je tfeba davku redukovat asi na polovinu.

Guiafenezin: jednd se o anxiolytikum s myo-
relaxanim a vyraznym expektoraénim Uéinkem,
derivat propandiolu. PouZzivé se i v parenteraini
formé jako soucast analgetickych infuzi pfi 1é¢-
bé akutniho lumbéga. Neni navykovy, vyhodou
je i dobry bezpecnostni profil a nizka cena. Na
trhu jsou drazé po 200 mg, doporu¢ované davky
200-400mg 2az 3x denné. Kombinace s para-
cetamolem byla jiz stazena vyrobcem z trhu.

Mefenoxalon: strukturdiné podobny guia-
fenezinu, ma myorexaéni a mimé anxiolytické
ucinky. Podava se 3—4x denné 200mg.

Carisoprodol: byva podavan jako kombino-
vany pfipravek s paracetamolem. Jeho myorela-
xaéni efekt je zpochybriovan.

Tizanidin: hlavni misto jeho U¢inku je v miSe,
kde stimulaci presynaptickych alfa2 receptorl
inhibuje uvolfiovani excitatnich aminokyselin,
které stimuluji N-methyl-D-aspartatové (NMDA)
receptory, ma i mirny centréini analgeticky uci-
nek. Priméma biologickd dostupnost je diky
extenzivnimu first-pass metabolizmu asi 34 %. Pfi
soucasném podani s fluvoxaminem bylo popsano
vyrazné zvySeni plazmatickych hladin tizanidinu
v dlsledku inhibice hepatalniho metabolizmu
(CYP 1A2). Obdobny efekt mlze mit interakce
s jinymi inhibitory tohoto enzymu, napf. amiodaro-
nem, tiklopidinem nebo fluorovanymi chinolony.

Tolperison: vykazuje vyraznou afinitu k ner-
vové tkani, dosahuje vysokych koncentraci
v mozkovém kmeni, miSe i perifernich nervech.
V mozkovém kmeni snizuje retikulo-spinalni faci-
litaci a potlacuje rigiditu a elasticitu. Na spinalni
Urovni sniZzuje mono i polysynaptickou aktivitu.
Kromé myorelaxaéniho u¢inku je vyrobce uveden
i adjuvantni vazodilatacni efekt. Absorpce zGIT je
dobrd, nicméné biologicka dostupnost je nevelka
vlivem efektu prvniho prichodu jatry (F = 17 %).
Spolehlivy myorelaxaéni Uéinek Ize dosahnout
parenterdini aplikaci tolperisonu Eliminaéni polo-
¢as 2,5 hodiny umoziuje davkovani 3x denné.

Davkovani: u dospélych 2-3krdt denné
150mg, Ize pfipadné zvysit az na 4krat 150mg
denné. Lék Ize podavat i dlouhodobé, nevznika
tolerance ani fyzickd zavislost.

Thiokolchikosid: derivat kolchikosidu pd-
sobi antagonisticky na GABA A a glycinovych
receptorech, ma i urcité protizanétlivé plsobeni.

U bolestivych svalovych spasmi je dopo-
ruéeno zacinat terapii intramuskuldarnimi injek-
cemi a pokraCovat perorini formou. Biologickd
dostupnost peroralni formy je oproti i.m. podani
asi tfetinovd, poloas eliminace se pohybuje
okolo 8 hodin. Doporuéené davkovani je 1 amp
(4mg) 2x denné i.m., perordiné jsou podavany
vy$8i davky, tj. 2x 2 tobolky po 4 mg.

Dantrolen: m4 specifické pisobeni, hlavnim
mechanizmem je uvolnéni iontl kalcia ze sarko-
plasmatického retikula, a tim pferuSeni spojeni
mezi excitaci a kontrakci kosternich svali. Mezi
jeho indikace patfi maligni neurosepticky syn-
drom a maligni hypertermie.Podavé se pouze
intravendzné.

Pouziti centrdlnich myorelaxancii
Hlavnimi indikacemi jsou: patologicky sva-

lovy tonus u nékterych neurologickych onemoc-

néni (sclerosis multiplex, misni onemocnéni
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infekéniho, degenerativniho, traumatického nebo
neoplastického plvodu, u svalové spasticity cen-
tralniho pdvodu, tlumeni bolestivych reflexnich
svalovych spasmU pfi vertebrogennich poruchéch
ak usnadnéni rehabilitace, event. repozice zlome-
nin. Tolperizon Ize teoreticky vyuzit i u poruch pe-
riferniho prokrventi, pfi vazospasmech, bércovych
vfedech, dantrolen ma své specifické indikace.

Myorelaxancia v Iéébé
vertebrogenniho
alogického syndromu

Myorelaxancia jsou indikovana u akutnich
bolesti patefe v krénim a bedernim Useku, jak
prokazuiji provedené klinické studie a jejich me-
taanalyzy. Vyhodnd je kombinace s nesteroidnimi
antirevmatiky nebo paracetamolem/tramadolem.
V 1é¢bé akutnich vertebrogennich bolesti patfi
mezi léky druhé az tfeti volby, nebo do kombina-
ce, pfednostné je vhodné pouZiti u pacientl se
akutnimi obtizemi se zfetelnym a masivnim sva-
lovym hypertonem, jak tomu byva pfi herniacich
meziobratlovych plotének. V Gvahu je tfeba vzit
i fakt, Ze mistni zvySeni svalového napéti pfesta-

Tabulka 1. Centrélni myorelaxancia: prehled

Uginna latka

Tertarzepam

Baklofen

Guiafenezin

Mefenoxalon

Carisoprodol + Paracetamol
Chlorzoxazon + Paracetamol
Thiokolchikosid

Tizanidin

Tolperison

vuje ochranny mechanizmus, ktery znehybruje
a fixuje postizeny segment patefe. U chronickych
stavil myorelaxancia snizuji U¢inné bolestivost
oproti placebu, jsou vhodnd pouze do obdobi
exacerbace obtizi, pfedpokladana doba pouziti
by neméla vétinou pfekrodit dva tydny. Delsi
pouziti zvladté benzodiazepinovych myrela-
xancii je spojeno s nezanedbatelnym rizikem
vzniku zavislosti. Pouziti konkrétniho preparatu
musi vzdy respektovat stav a vék nemocného,
farmakoterapii a pfidruzena onemocnéni, denni
rezim nemocného. Rutinni podani myorelaxancii
je v nékterych pfipadech nevhodné a vyzaduje
peclivé zvazeni pacientovy situace ze strany

Pripravek

MYDOCALM
BACLOFEN
GUAJACURAN
DIMEXOL, DORSIFLEX
SCUTAMIL C

ZAFOR

MUSCORIL

SIRDALUD
MYDOCALM

odetfujiciho lékafe. Myorelaxancia napfiklad
nedoporucime u pacientd, ktefi pokraduji pfes
terapii v kazdodenni pracovni zatézi, kde hrozi
spiSe progrese obtizi, nebo absolvuji 1é¢ebnou
télesnou vychovu. ZvySenou pozornost je nutno
vénovat podani myorelaxancii u pacientli s roz-
trouSenou sklerézou, kdy mdze byt ur€ity stupen
elasticity pro pacienta vyhodny.
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