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ИСТОРИЯ
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ERYTHROXYLON COCA

В 1580 листья коки 
попадают в Европу
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ИСТОРИЯ

Gay G.R. et al., 1975
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ИСТОРИЯ

Wilhelm Clemens Lossen

Albert Niemann
1860 год 
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ИСТОРИЯ
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ИСТОРИЯ
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ИСТОРИЯ
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ИСТОРИЯ
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ИСТОРИЯ

Василий (Базель)
Константинович

фон Анреп

1879



– это лекарственные средства, способные временно 

подавлять возбудимость и проводимость нервных волокон 

в месте введения, не оказывая влияние на уровень сознания

МЕСТНЫЕ АНЕСТЕТКИ
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НАТРИЕВЫЙ КАНАЛ
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НАТРИЕЫЙ КАНАЛ
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ДЕЙСТВИЕ
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ДЕЙСТВИЕ



МЕСТНЫЕ АНЕСТЕТКИ

ЛИПОФИЛЬНОСТЬ,
от чего зависит способность 
проходить билипидный слой 

мембраны и скорость наступления 
эффекта
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Кокаин – 1855 

Прокаин – 1905 

Лидокаин – 1943 

Бупивакаин – 1963 

Артикаин – 1987 

Ропивакаин – 1996 

Левобупивакаин – 1999 



МЕСТНЫЕ АНЕСТЕТКИ
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Кокаин – 1855 

Прокаин – 1905 

Лидокаин – 1943 

Бупивакаин – 1963 

Артикаин – 1987 

Ропивакаин – 1996 

Левобупивакаин – 1999 

УСТОЙЧИВОСТЬ К ГИДРОЛИЗУ, 
от чего зависит продолжительность 

эффекта



МЕСТНЫЕ АНЕСТЕТКИ
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Кокаин – 1855 

Прокаин – 1905 

Лидокаин – 1943 

Бупивакаин – 1963 

Артикаин – 1987 

Ропивакаин – 1996 

Левобупивакаин – 1999 

ГИДРОФИЛЬНОСТЬ, 
т.е. способность растворяться в воде, 

что обуславливает наличие 
специфического местно-

анестезирующего свойства



• Прямое воздействие на мембрану (мембранное 
утолщение)

• Подавление деполяризации мембраны нервного волокна 
(блокада натриевых каналов)

МЕХАНИЗМ ДЕЙСТВИЯ
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СВОЙСТВА
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• Мощность – определяется способностью растворяться в 
жирах и константой диссоциации (рКа).

• Длительность латентного периода (скорость развития 
эффекта) – определяется рКа, концентрацией раствора, 
диффузионной способностью препарата

СВОЙСТВА
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• Длительность эффекта – зависит от жирорастворимости, 
способности связываться с рецепторными протеинами 
Na+-каналов, рКа, характера локального кровотока

• Токсичность – определяется жирорастворимостью и 
способностью связываться с протеинами плазмы 
(кислым альфа-гликопротеином)

СВОЙСТВА
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ТОКСИЧНОСТЬ

Местная токсичность Системная токсичность
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МЕСТНАЯ ТОКСИЧНОСТЬ

Нейротоксичность:
• Отек корешков и нервов
• Вакуолизация мембран
• Демиелинизация
• Дегенерация митохондрий

Миотоксичность:
• Отек
• Нарушение структуры 

мышечных – волокон

– бупивакаин
– ропивакаин
– лидокаин
– артикаин
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СИСТЕМНАЯ ТОКСИЧНОСТЬ

Прочие:
• Ганглионарная блокада
• Нейромышечная блокада
• Антихолинэргический

эффект

Аллергические реакции

Кардиотоксичность:
• Нарушение проведения
• Кардиодепрессия
• Аритмии
• Остановка кровообращения

Нейротоксичность:
• Головокружение
• Онемение языка
• Расстройство зрения и 

слуха
• Судороги
• Кома
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КАРДИОТОКСИЧНОСТЬ

Все современные 
достижения 
фармакологии
местных анестетиков
обязаны выявленному 
в 1970-х
годах выраженному 
кардиотоксичному 
эффекту 
бупивакаина



• Все анестетики вызывают 
перегрузку митохондрий 
ионами кальция и снижение 
трансмембранного потенциала

• Бупивакаин увеличивает 
уровень супероксида, что ведет 
к большему повреждению ДНК, 
а новокаин усиливает 
пероксидацию

МИОТОКСИЧНОСТЬ
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МЕСТНЫЕ АНЕСТЕТКИ

Эфирные местные анестетики Амидные местные анестетики

Кокаин Лидокаин/ксилокаин

Прокаин/новокаин Прилокаин

Хлорпрокаин Дибукаин

Тетракаин Мепивакаин

Бупивакаин

Этидокаин

Ропивакаин

Артикаин

Левобупивакаин
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• Малотоксичные вещества

• Метаболизм – плазменные и тканевые эстеразы        
(один из метаболитов – парааминобензойная кислота)

• Короткий период полувыведения

• Неактивные метаболиты выводятся почками

ЭФИРНЫЕ МЕСТНЫЕ АНЕСТЕТКИ
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• Метаболизм – печеночные амидазы (из прилокаина 
образуется толуидин, являющийся метгемоглобинообразователем)

• Метаболиты выводятся почками

• Может быть замедленный метаболизм                 
(лидокаин → прилокаин → ропивакаин → бупивакаин)

• Возможна кумуляция метаболитов

АМИДНЫЕ МЕСТНЫЕ АНЕСТЕТКИ
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МЕСТНЫЕ АНЕСТЕТИКИ

Взрослые без печеночной дисфункции Новокаин Лидокаин Артикаин

Относительная сила действия 1 2,5 5

Относительная токсичность 1 1,4 1,5

Анестетический индекс 1 1,8 3,3

Константа диссоциации, pKa 8,9 7,9 7,8

Коэффициент липофильности 1 43 257

Период полувыведения, Т1/2 <1 1,5-3 0,3-0,65

Время латентного периода, мин 5-10 4-8 1-8

Длительность действия, ч 0,5-1 1-1,5 1-3,75

Связывание с белками плазмы, % 5-6 50-80 76-95

Метаболизм в печени, % <10 91 <10
Концентрация препарата и толщина нерва
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• Эталонный местный анестетик

• Максимальная доза – 800 мг

• Можно вводить до 350-600 мл 0,25-
0,5% раствор, 20-25 мл 1-2% раствор, 
1-2 мл 5% раствор

• Препарат применяется для 
инфильтрационной, проводниковой, 
эпидуральной и спинальной 
анестезии

НОВОКАИН
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• Эталонный местный анестетик

• Максимальная доза – 800 мг

• Можно вводить до 350-600 мл 0,25-
0,5% раствор, 20-25 мл 1-2% раствор, 
1-2 мл 5% раствор

• Препарат применяется для 
инфильтрационной, проводниковой, 
эпидуральной и спинальной 
анестезии

НОВОКАИН
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НОВОКАИН

• Парааминобензойная кислота –
метаболит (90%)

• Относительно высокая частота 
аллергических реакций

• Препарат выбора при угрозе 
развития синдрома злокачественной 
гипертермии
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НОВОКАИН

• Ганглиоблокирующий эффект, 
угнетение висцерорефлексов, 
нарушение нейромышечной 
проводимости, судороги и 
кардиодепрессия

• Конкурентный антагонист 
сульфаниламидов
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НОВОКАИН

• Новокаин обладает 
противоопухолевым 
действием
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ЛИДОКАИН

• Максимальная доза – 3 мг/кг (200-
800(!) мг)

• Существенная местная нейро- и 
миотоксичность

• При внутривенном введении в 
высокой концентрации вызывает 
судороги, вазодилатацию, 
брадикардию
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ЛИДОКАИН

• Разовая доза эпидурально: 100-300 мг

• Инфильтрационная анестезия: до 200 мг

• Препарат применяется для 
инфильтрационной, проводниковой, 
эпидуральной, спинальной и 
внутривенной регионарной анестезии
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ЛИДОКАИН

• Риск развития транзиторных 

неврологических нарушений выше 

при выполнении спинальной 

анестезии лидокаином, чем 

бупивакаином, левобупивакаином, 

ропивакаином, прилокаином, 

прокаином
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ЛИДОКАИН

• Внутривенная инфузия 

лидокаина оказалась более 

эффективной, чем 

назначение декскетопрофена 

у пациентов с головной 

болью напряжения высокой 

интенсивности
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АРТИКАИН

• РАЗРЕШЕНИЕ К ПРИМЕНЕНИЮ –
общехирургическая практика и стоматология

• Максимальная доза – 400 мг 

Взрослые – 6-7 мг/кг с адреналином и без него

Дети с 4-х лет – 5 мг/кг без адреналина

• Препарат применяется для инфильтрационной, 
проводниковой, эпидуральной и внутривенной 
регионарной анестезии
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АРТИКАИН

• Разовая доза эпидурально: 100-300 мг

• Инфильтрационная анестезия: до 300 мг

• Метаболизируется в тканях и плазме эстеразами

• Наименьшая токсичность в группе

• Препарат выбора при гнойно-воспалительных 
заболеваниях

• Внутривенное введение не разрешено
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АРТИКАИН

• Частота неблагоприятных 

эффектов при применении 

артикаина и лидокаина в 

стоматологии приблизительно 

одинаковая
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АРТИКАИН

• Применение артикаина у 

детей младше 4 лет 

оказалось безопасным
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АРТИКАИН

• Артикаин оказался более 

эффективным, чем 

лидокаин, в условиях 

воспаления на примере 

лечения пульпита
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МЕСТНЫЕ АНЕСТЕТИКИ

Взрослые без печеночной дисфункции Бупивакаин Ропивакаин Левобупивакаин

Относительная сила действия 15 15 15

Относительная токсичность 7-10 6-10 6-10

Анестетический индекс 1,5 1,5 1,5

Константа диссоциации, pKa 8,16 7,9 8,09

Коэффициент липофильности 3420 775 3420

Период полувыведения, Т1/2, ч 2,7-3,5 1,9 2,6

Время латентного периода, мин 7-15 7-15 7-15

Длительность действия, ч 3,5 4,2 4,6

Связывание с белками плазмы, % 96 94 97

Концентрация препарата и толщина нерва
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• Первый длительно действующий местный анестетик

• Максимальная суточная доза – 400 мг

• Растворы от 0,5% до 0,75%

• Инфильтрационная анестезия: до 150 мг

• Разовая доза эпидурально: 25-50 мг (Th) – 75-100 мг (L)

• Препарат применяется для инфильтрационной, 
проводниковой, эпидуральной и спинальной анестезии

БУПИВАКАИН
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• Максимальная доза – 670 мг

• Растворы от 0,5% до 0,75%

• Разовая доза эпидурально: 50-200 мг

• Инфильтрационная анестезия: до 225 мг

• Препарат применяется для 
инфильтрационной, проводниковой, 
эпидуральной и спинальной анестезии

РОПИВАКАИН
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• Максимальная доза – 400 мг

• Растворы от 0,5% до 0,75%

• Разовая доза эпидурально: 50-150 мг

• Инфильтрационная анестезия: до 150 мг

• Препарат применяется для 
инфильтрационной, проводниковой, 
эпидуральной и спинальной анестезии

ЛЕВОБУПИВАКАИН



• Вазоконстрикторы (адреналин)

• Опиаты (фентанил, морфин) 

• Адренергические средства (клофелин, дексмедетомидин) 

• Транквилизаторы (мидазолам)

• Кетамин 

• Аденозин 

• Сернокислая магнезия

• Спирт 96 градусов

АДЪЮВАНТЫ
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ОПИОИДЫ
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• Увеличивает продолжительность блокады вследствие
замедления перемещения молекул местного анестетика в
сосудистое русло (системной абсорбции)

ЭПИНЕФРИН
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• Может привести ишемическому 
(обратимое или необратимому) 
повреждению нерва с его 
дисфункцией
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АДЪЮВАНТЫ
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АДЪЮВАНТЫ



Алексей Евгеньевич КАРЕЛОВ

www.akarelov.ru

СПАСИБО ЗА ВНИМАНИЕ!

www.pain-club.ru


