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ОТ АВТОРА
Среди студентов существует мнение, что фармакология относится 

к числу самых тяжелых дисциплин курса медицины. Как результат, 

при первых же трудностях у них опускаются руки: мол, «ну вот, мне 

же говорили». Много лет назад ко мне, молодому ассистенту кафедры 

фармакологии, обратился коллега с просьбой помочь его родствен-

нику, отстающему по «фарме». После первой же беседы с бедолагой-

родственником я пришел в ужас: почти из полугодового курса он не 

знал практически ничего. Подумав, что «может, он совсем тупой и 

ему ничем нельзя помочь», я решил расспросить его об интересах, 

что называется, «по жизни». Оказалось, парень любит ремонтировать 

автомашины. На мой вопрос, знает ли он, что делать, если не заво-

дится автомобиль, юноша живо поведал мне всю диагностическую 

цепочку действий — от аккумулятора и искры в свечах до трамблера и 

чего-то там еще. В этот момент я представил себя (да и многих моих 

коллег) беспомощно суетящимся возле не желающего заводиться 

автомобиля... Чем мы не студенты-двоечники?!

Из этой истории я сделал несколько выводов.

Для себя и коллег: не надо спешить с оценкой умственных спо-

собностей студентов только по формальным признакам. Иногда 

мышление студентов может быть столь необычным или настолько 

конкретным (что, собственно, и нужно врачу), что понятия «метабо-

лизм» или «элиминация» усваиваются легко, а абстрактные понятия 

типа «внутренняя активность» стоит лишний раз пояснить.

Интеллект развивается всю жизнь — кто не слышал поговорки 

«старость мудра»? Между прочим, один из министров образования 

Франции в школе был двоечником.

Для студентов:

  нельзя понять курс ни одной дисциплины, если впервые за 

месяц открыть учебник на заданной странице в середине книги. 

Это все равно что читать «Гамлета» с середины (тогда главный 

герой будет казаться одержимым паранойей) или, если не видеть 

трех предыдущих частей «Терминатора», удивляться появлению 

именно Шварценеггера в 4-м фильме;

  не стесняйтесь спросить то, что кажется непонятным. В студенче-

ские годы я постеснялся сразу спросить, почему эпилептический 

статус купируется фенобарбиталом натрия, а не фенобарбиталом 

(они ведь очень похожи), и думал, что есть какие-то особенно-

сти действия, и лишь позже я узнал, что просто фенобарбитал-

натрий хорошо растворяется и может вводиться инъекционно;



  для того чтобы понять действие ряда лекарственных препаратов, 

придется вспоминать некоторые разделы других дисциплин, так 

как сама фармакология часто имеет прикладное значение.

Наконец, некоторые главы будут предваряться историческими 

справками или клиническими случаями. Современная педагогика 

полагает, что студента медицинского вуза следует мотивировать к 

изучению медицины (это нонсенс, но факт), поэтому буду следовать 

этим рекомендациям.

Выражаю искреннюю благодарность за помощь в подготовке 

издания коллегам  В.Н Чубареву, В.Е. Петрову, Д.А. Еникеевой, 

Б.К. Романову.

Желаю удачи,
профессор Р.Н. Аляутдин

P.S. Фармакологию тот парень-автолюбитель сдал.

16 От автора



ВВЕДЕНИЕ

 Фармакология — наука о взаимодействии лекарственных веществ 

с организмом и о путях изыскания новых лекарственных средств. 

Курс фармакологии включает два больших раздела: общую и частную 

фармакологию.

В курсе общей фармакологии рассматриваются основные законо-

мерности взаимодействия лекарственного препарата с организмом, 

описываемые фармакокинетикой и фармакодинамикой.

Действие лекарственных средств на организм обозначают терми-

ном  «фармакодинамика», включающим:

  фармакологические эффекты;

  механизмы действия;

  локализацию действия;

  виды действия лекарственного препарата.

Проще говоря, фармакодинамика — это то, что лекарство делает 
с организмом.

Влияние организма на лекарственные вещества относят к понятию 

 фармакокинетика, которое включает:

  всасывание;

  распределение;

  депонирование;

  превращение;

  выведение лекарственных веществ из организма.

Следовательно,  «фармакокинетика» — это то, что организм делает 
с лекарством.

Раздел «Частная фармакология» содержит сведения об отдельных 

группах лекарственных веществ и отдельных лекарственных препа-

ратах.



Глава 4

Средства, угнетающие 
афферентную нервную систему

4.1. МЕСТНЫЕ АНЕСТЕТИКИ
 Местные анестетики — вещества, способные временно обратимо 

блокировать чувствительные рецепторы и/или проведение возбуж-

дения по нервным волокнам. В первую очередь блокируются боле-

вые рецепторы, затем — обонятельные, вкусовые, температурные 

и тактильные. При воздействии на нервные волокна прежде всего 

нарушается проведение по чувствительным нервам (они тоньше и 

лишены миелиновой оболочки), однако местные анестетики способ-

ны блокировать и двигательные нервы. Поэтому при местной анесте-

зии вначале теряется чувствительность, а лишь затем — способность 

к движению.

Информация от рецепторов (в том числе и болевая) передается по 

нервному афферентному волокну как последовательное продвижение 

деполяризации участков нервных волокон. Деполяризация вызывает-

ся входом ионов натрия через натриевые каналы.

 Механизм действия местных анестетиков связан с локальной блокадой 

натриевых каналов клеточных мембран нервных волокон и нарушени-
ем проведения возбуждения по нерву. Местные анестетики проникают 
внутрь через бислойную мембрану нервного волокна и блокируют натри-
евые каналы изнутри.

Наиболее эффективны местные анестетики, обладающие умерен-

ной липофильностью, поскольку они проникают через мембрану, 

выходят в цитоплазму волокна и изнутри блокируют натриевый 

канал. Слишком липофильные препараты задерживаются в липидном 

бислое мембраны, а гидрофильные соединения не проникают через 

мембрану вовсе (рис. 4.1).

Местные анестетики вызывают локальное нарушение проведения воз-

буждения по нервным волокнам в тех областях, где создана достаточ-

ная концентрация местного анестетика.

Способность блокировать болевые рецепторы и чувствительные 

нервные волокна используют для местного обезболивания (местной 

анестезии), в частности при хирургических операциях.
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 Поверхностная (терминальная) анестезия. При нанесении на поверх-

ность кожи, слизистых оболочек анестетик блокирует чувствительные 

нервные окончания, в результате чего теряется чувствительность. 

Аналогичное действие местные анестетики могут оказывать при нане-

сении на раневую, язвенную поверхности. Для терминальной анесте-

зии используют вещества, которые легко проникают через эпителий 
слизистых оболочек и, следовательно, достигают чувствительных нерв-

ных окончаний. При терминальной анестезии сначала утрачивается 

болевая чувствительность, затем ощущение холода, тепла и, наконец, 

тактильная чувствительность.

Терминальную анестезию применяют в глазной практике для обез-

боливания конъюнктивы и роговицы глаза при диагностических или 

оперативных вмешательствах, в отоларингологии — при операциях 

в полости носа, зеве, гортани, а также при интубации трахеи, бронхо-

Рис. 4.1. Местные анестетики (1) через мембрану проникают внутрь нерв-

ного волокна (2) и изнутри блокируют натриевые каналы, что приводит 

к локальному нарушению проведения возбуждения по чувствительному (а при 

увеличении концентрации и двигательному) нерву (3)

1
2

3
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скопии, цистоскопии и т.д. К этому методу анестезии прибегают также 

для устранения болевых ощущений при ожогах, язвенной болезни 

желудка.

Местные анестетики могут частично всасываться со слизистых обо-

лочек и оказывать резорбтивное токсическое действие. Для уменьше-
ния всасывания анестетиков в кровь, продления местноанестезирующего 

действия и уменьшения опасности возникновения резорбтивных эффек-
тов в растворы местных анестетиков добавляют сосудосуживающие 
вещества (например, эпинефрин).

 Проводниковая анестезия. При введении местного анестетика в 

окружающие нерв ткани блокируется проведение возбуждения по 

чувствительным нервным волокнам. В результате происходит потеря 

чувствительности (в первую очередь болевой) в иннервируемой этими 

волокнами области. При воздействии на смешанный нерв блокиру-

ется проведение импульсов сначала по чувствительным, а затем и по 

двигательным волокнам.

Чем проксимальнее (т.е. ближе к месту выхода нерва из ЦНС) бло-

кируется нерв, тем обширнее область анестезии. Максимальная пло-

щадь анестезии достигается при воздействии местноанестезирующего 

вещества на корешки спинного мозга. Разновидности проводниковой 

анестезии, при которой анестетик воздействует на передние и задние 

корешки спинного мозга:

 •  эпидуральная (перидуральная) анестезия;

 •  спинномозговая анестезия.

При эпидуральной анестезии местный анестетик вводят в простран-

ство над твердой оболочкой спинного мозга. При спинномозговой 

анестезии раствор местноанестезирующего вещества вводят в спинно-
мозговую жидкость на уровне поясничного отдела. При этом проис-

ходит блокада проведения импульсов по чувствительным волокнам, 

поступающим в пояснично-крестцовый отдел спинного мозга, что 

приводит к развитию анестезии нижележащей части туловища (в том 

числе внутренних органов) и нижних конечностей. Спинномозговую 

анестезию применяют при хирургических операциях на органах малого 
таза и нижних конечностях.

 Инфильтрационная анестезия — широко распространенный метод 

местной анестезии, при котором ткани в области операции послойно 

пропитывают раствором местноанестезирующего вещества. При этом 

анестетик действует как на чувствительные нервные окончания, так 

и на чувствительные нервные волокна.

Для инфильтрационной анестезии используют растворы местных 

анестетиков низкой концентрации (0,25–0,5%) в больших количе-

ствах (200–500 мл), которые вводят в ткани (кожу, подкожную клет-

чатку, мышцы, ткани внутренних органов) под давлением.
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Для проводниковой, спинномозговой и инфильтрационной анесте-
зии используют только стерильные растворы местных анестетиков. 
Поэтому для этих видов обезболивания пригодны только хорошо рас-
творимые в воде и не разрушающиеся при стерилизации местноане-
стезирующие вещества. Для повышения растворимости и стабильности 
местные анестетики выпускают в виде солей (гидрохлоридов).

В настоящее время в медицинской практике используют множество 
местноанестезирующих веществ с различной степенью активности 
и разной продолжительностью действия.

По применению в клинической практике местные анестетики под-
разделяют на:

 • средства, применяемые только для поверхностной анестезии:
 − кокаин;
 − тетракаин (дикаин⊗);
 − бензокаин (анестезин⊗);
 − бумекаин (пиромекаин);
 − прамокаин;

 • средства, применяемые преимущественно для инфильтрацион-
ной и проводниковой анестезии:
 − прокаин (Новокаин♠);
 − тримекаин;
 − бупивакаин;
 − ропивакаин;
 − мепивакаин;
 − артикаин (ультракаин Д⊗);

 • средства, применяемые для всех видов анестезии:
 − лидокаин (ксикаин).

По химическому строению местноанестезирующие вещества можно 
разделить на две группы:

1) сложные эфиры (кокаин, тетракаин, бензокаин, прокаин);
2) замещенные амиды кислот (лидокаин, тримекаин, бупивакаин, 

мепивакаин, бумекаин, артикаин).
Амиды не гидролизуются под влиянием эстераз плазмы крови 

и тканей и поэтому оказывают более продолжительное местноанесте-

зирующее действие, чем сложные эфиры.
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СРЕДСТВА, ПРИМЕНЯЕМЫЕ ТОЛЬКО ДЛЯ ПОВЕРХНОСТНОЙ 

АНЕСТЕЗИИ
 Только для поверхностной анестезии применяют вещества, плохо 

растворимые в воде (бензокаин) или обладающие довольно высокой 

токсичностью, вследствие чего их нельзя применять при других видах 

анестезии (кокаин, тетракаин).

Кокаин — алкалоид южноамериканского кустарника Erythroxylon 
coca. По химической структуре это сложный эфир бензойной кис-
лоты и метилэкгонина. Препарат получают из растительного сырья, 
а также полусинтетическим путем из экгонина, применяют в форме 
гидрохлорида.

Кокаин обладает высокой местноанестезирующей активностью, одна-
ко быстро всасывается со слизистых оболочек и оказывает резорбтивное 
действие. Развивающиеся побочные и токсические эффекты ограничи-
вают применение препарата. Растворы кокаина иногда применяют 
для поверхностной анестезии в офтальмологической практике (зака-
пывают в полость конъюнктивы). Продолжительность анестезии — 
около 1 ч.

После всасывания в кровь кокаин оказывает стимулирующее дей-
ствие на ЦНС:

 • вызывает эйфорию, психомоторное возбуждение, состояние 
беспокойства;

 • уменьшает ощущение утомления;
 • притупляет чувство голода;
 • стимулирует дыхательный, сосудодвигательный и рвотный цент-

ры;
 • может вызвать судороги.

В достаточно высоких дозах кокаин, наоборот, вызывает угнетение 
ЦНС, вплоть до остановки дыхания, вследствие паралича дыхатель-
ного центра.

Вызываемая приемом кокаина эйфория (повышение настроения, 
усиление положительных и устранение неприятных эмоций) повы-
шает работоспособность, снимает ощущение усталости.

При длительном применении препарата (в основном вдыхание через 
нос порошка кокаина, жевание листьев коки, иногда — внутривенное 

введение) развивается лекарственная зависимость — кокаинизм.
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Но те, кто злоупотребляют кокаином ради удовольствия, которое 

он доставляет, скоро познают на себе месть природы, хотя и 

пытаются изо всех сил не замечать ее ударов. Нервы изнашива-

ются от постоянного возбуждения, отсутствия должного отдыха 

и питания. Ведь даже загнанная лошадь рано или поздно пере-

стает откликаться на понукания шпорами и хлыстом: она просто 

спотыкается, валится на землю без сил и хрипло дышит, пытаясь 

вернуться к жизни.

Раба кокаина ждет та же судьба. Каждый нерв его кричит 

о пощаде, но на крики эти он отвечает только увеличением дозы 

излюбленного яда. Однако лечебное воздействие более не насту-

пает, в то время как признаки отравления становятся все замет-

нее. Нервы более не выдерживают. Жертва начинает испытывать 

галлюцинации. «Смотри! Там, на кресле, серый кот лежит! 

Я тебе раньше не говорил, но он здесь уже давно вертится.

Ах, да — и еще крысы. Я обожаю смотреть, как они бегают по 

шторам.

Разумеется, разумеется — я знаю, что они не настоящие. А вот 

та, которая на полу — та настоящая. Я тут ее как-то раз чуть не 

убил. Эта та самая, я ее узнаю. Она как-то ночью еще на подо-

коннике сидела».

Такова эта мания еще в своем зародыше. Как только проходит 

наслаждение, оно тотчас сменяется своей противоположностью, 

точно так же, как Эрос сменяется Антиэросом.

«О нет, ко мне они подходить боятся». Но проходит несколько 

дней, и вот они уже бегают по коже бедняги, вгрызаясь в нее 

непрестанно и мучительно, не ведая ни пощады, ни сострадания.

Алистер Кроули. «Кокаин»

Тетракаин (дикаин⊗) — эффективное местноанестезирующее средство, 

превосходящее кокаин примерно в 10 раз по активности и в 2–5 раз по 

токсичности, а потому имеющее ограниченное применение. Препарат 

используют для поверхностной анестезии. Относят к списку А.

Так же, как и кокаин, тетракаин легко всасывается через слизи-

стые оболочки и может вызывать резорбтивные токсические эффекты 

в виде возбуждения ЦНС, сменяющегося ее угнетением. При тяжелых 

отравлениях наступает смерть от паралича дыхательного центра. Для 

уменьшения всасывания тетракаина к его растворам добавляют эпи-

нефрин, что, кроме того, приводит к удлинению и усилению местно-

анестезирующего эффекта.

Бумекаин (пиромекаин) близок по химической структуре к три-

мекаину. Препарат применяют в стоматологической практике в виде 

0,5–2% растворов и 5% мази для поверхностной анестезии.

Бензокаин (анестезин⊗). В связи с низкой растворимостью в воде 

препарат применяют для поверхностной анестезии в составе мазей, 

паст, присыпок при крапивнице, заболеваниях кожи, сопровожда-
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ющихся зудом, а также для обезболивания раневой и язвенной 

поверхности.

Прамокаин — средство для поверхностной анестезии, не отно-

сящееся к эфирам аминобензойной кислоты. Обладает достаточно 

высокой активностью в отношении слизистых оболочек и кожи, 

однако его раздражающее действие слишком выражено для анестезии 

слизистой оболочки носа и глаз. Применяют при аллергии на про-

изводные аминобензойной кислоты. Из Реестра зарегистрированных 

лекарственных средств РФ препарат исключен.

 СРЕДСТВА, ПРИМЕНЯЕМЫЕ ПРЕИМУЩЕСТВЕННО 

ДЛЯ ИНФИЛЬТРАЦИОННОЙ И ПРОВОДНИКОВОЙ АНЕСТЕЗИИ
Прокаин (Новокаин♠). Для инфильтрационной анестезии применя-

ют 0,25–0,5% растворы.
Для анестезии по методу А.В. Вишневского (тугая ползучая 

инфильтрация) — 0,125–0,25% растворы.
Для проводниковой анестезии — 1–2% растворы.
Иногда прокаин используют для спинномозговой анестезии (5% 

раствор).
Для поверхностной анестезии прокаин можно применять только 

в достаточно высоких концентрациях (в виде 10% раствора), посколь-
ку он плохо проникает через слизистые оболочки.

Тримекаин по химической структуре относится к замещенным 
амидам и близок к лидокаину. Препарат используют в виде гидро-
хлорида. Тримекаин в 2–3 раза активнее прокаина и действует более 
продолжительно (2–4 ч). По токсичности он также превосходит 
прокаин.

Применяют в основном для инфильтрационной (0,125–0,5% рас-
творы) и проводниковой (1–2% растворы) анестезии.

Для спинномозговой анестезии используют более высокие концен-
трации (5% раствор).

Для поверхностной анестезии эффективен только в виде 2–5% рас-
творов и уступает многим местным анестетикам.

При резорбтивном действии тримекаин оказывает угнетающее 
влияние на ЦНС: вызывает седативный и снотворный эффекты. 
При интоксикации возможны клонические судороги. Для удлинения 
местноанестезирующего и уменьшения резорбтивного токсического 
действия в растворы тримекаина добавляют эпинефрин.

Бупивакаин — один из наиболее активных и длительно действу-
ющих местных анестетиков. Препарат обеспечивает выраженную 

и длительную (3–10 ч и более) анестезию.
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По химической структуре близок к лидокаину, относится к заме-
щенным амидам. Бупивакаин используют в виде гидрохлорида.

Растворы препарата применяют для инфильтрационной (0,25%), 
проводниковой (0,25–0,5%), эпидуральной (0,75%), спинномозговой 
(0,25–0,5%) анестезии, ретробульбарной блокады (0,75%). В акушер-
ской и гинекологической практике используют только 0,25–0,5% 
растворы.

При интоксикации возможны судороги, угнетение сердечной де -
ятельности (вплоть до остановки cepдца).

Более безопасными являются новые, химически сходные препара-
ты ропивакаин и левобупивакаин. Последний в настоящий момент в 
РЗЛС РФ отсутствует.

Мепивакаин представляет собой метильный аналог бупивакаина. 
Препарат применяют в виде 1–3% растворов. Действие развивается 
быстро и сохраняется достаточно длительное время (около 3 ч).

Артикаин (ультракаин Д⊗) оказывает быстрое и относительно дли-
тельное (1–3 ч) местноанестезирующее действие при инфильтрацион-
ной, проводниковой и спинномозговой анестезии.

Применяемый в акушерской практике 2% раствор артикаина счи-
тается препаратом выбора, поскольку он в значительно меньшей сте-
пени, чем другие местноанестезирующие средства, проникает через 
плацентарный барьер и, следовательно, не оказывает вредного воз-
действия на плод.

Применяют артикаин и в стоматологической практике, поскольку 
препарат вызывает анестезию даже при воспалительных заболеваниях 
полости рта.

 СРЕДСТВА, ПРИМЕНЯЕМЫЕ ДЛЯ ВСЕХ ВИДОВ АНЕСТЕЗИИ
Лидокаин (ксикаин) — эффективное местноанестезирующее сред-

ство, применимое для всех видов местной анестезии — поверхност-
ной, инфильтрационной и проводниковой.

По сравнению с прокаином лидокаин обладает примерно в 2,5 раза 
большей местноанестезирующей активностью, действует быстрее и в 
2 раза продолжительнее.

Относительная токсичность лидокаина зависит от концентрации 
раствора. В малых концентрациях (0,5%) он существенно не отли-
чается по токсичности от прокаина; с увеличением концентрации 
(1–2%) токсичность повышается.

При интоксикации лидокаином возможны головная боль, голово-
кружение, сонливость, беспокойство, шум в ушах, онемение языка 
и слизистой оболочки рта, нарушение зрения, судорожные подерги-
вания, тремор, брадикардия. В тяжелых случаях возможно угнетение 
дыхания.
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Для уменьшения резорбтивных токсических эффектов и удлинения 
местноанестезирующего действия в раствор лидокаина добавляют 
0,1% раствор эпинефрина.

Наряду с местноанестезирующей активностью лидокаин обладает 
выраженными антиаритмическими свойствами (см. гл. 17 «Анти арит-

мические средства»).

4.2. ВЯЖУЩИЕ, ОБВОЛАКИВАЮЩИЕ 

И АДСОРБИРУЮЩИЕ СРЕДСТВА
Вяжущие, обволакивающие и адсорбирующие средства предохра-

няют окончания чувствительных нервов от воздействия на них раз-
личных раздражающих факторов, в том числе химических веществ.

 ВЯЖУЩИЕ СРЕДСТВА
Вяжущие средства вызывают частичную денатурацию белков слизи 

или раневого экссудата, образующаяся белковая пленка защищает 
чувствительные нервные окончания от действия раздражающих фак-
торов. В результате уменьшается интенсивность болевых ощущений, 
происходит местное сужение сосудов, снижается их проницаемость 
и выделение экссудата, что способствует уменьшению воспалитель-
ной реакции. Кроме вяжущего действия, эти препараты оказывают 
некоторое противомикробное (антисептическое) действие, поскольку 
вызывают коагуляцию белков микробных клеток.

Такое действие оказывают многие вещества растительного проис-
хождения (органические вяжущие средства), а также слабые растворы 
солей некоторых металлов (неорганические вяжущие средства).

К  органическим вяжущим средствам относятся:
 • танин;
 • отвар коры дуба;
 • настой зверобоя продырявленного травы;
 • настой Шалфея листьев♠;
 • настой ромашки цветков;
 • настой плодов черники обыкновенной и др.

 Неорганические вяжущие средства:
 • висмута субнитрат;
 • висмута субгаллат (дерматол⊗);
 • ксероформ⊗;
 • свинца ацетат;
 • квасцы алюминиевокалиевые [KAl(SO

4
)
2
];

 • цинка сульфат;
 • меди сульфат и др.




