Dimetokain

Namn, CAS-nr

IUPAC: 3-(diethylamino)-2,2-dimethylpropyl-4-aminobenzoate
Kemiska namn: 3-(dietylamino)-2,2-dimetylpropyl-4-aminobensoat
Kortnamn: Dimetokain

CAS: 94-15-5

Ovriga namn: Dimethocaine, DMC, Larocaine

(EMCDDA, 2019; NFC, 2019; TVL, 2019)

Summaformel, kemisk struktur, strukturlika substanser

Summaformel: C16H25N202

Kemisk struktur:

R

Grupptillhorighet: Ovriga

Strukturlika substanser: Prokain som &r ett godkéant likemedel inom
veterindrmedicin i Sverige. 3-p-fluorbensoyl-tropan (pFBT) som é&r reglerad som
narkotika. Nitrakain som &r oreglerad i Sverige men &r formellt noterad i
EMCDDA.

Syntetiska kokainderivat &r en strukturellt varierad grupp. Dit hor dimetokain,
nitrakain, 3-p-fluorbensoyl-tropan (pFBT) och prokain, som &r ett
lokalbeddvningsmedel. Liksom kokain dr dessa substanser bensoesyraestrar. pFBT
ar strukturellt mest lik kokain medan dimetokain och nitrakain, som saknar
tropanring, liknar prokain.

(EMCDDA, 2019; Férordning (1992:1554) om kontroll av narkotika (t.o.m. SFS
2019:553); Lakemedelsverket, 2019)

Fysikaliska data

Fysikaliskt tillstand: Fast form. Dimetokain har identifierats i pulver, tabletter och
vitska.

Molekylvikt (g/mol): 278,39
Kokpunkt (°C): 403,5£25,0 (berdknad)
Densitet (g/cm’): 1,035+0,06 (beridknad)



Féroreningar/blandningar: Andra dmnen som tex 4-metoxi-N-metylamfetamin
(PMMA), alfa-metyltryptamin (AMT) och N-etylkatinon har detekterats i beslag
dimetokain.

(EMCDDA, 2019; NFC, 2019; Scifinder, 2019; UNODC, 2019)

Framstallning

Syntes av dimetokain finns beskriven i litteraturen (Mannich, 1929).

Verkningsmekanismer, effekter

Substansspecifika
Det finns vetenskaplig dokumentation pa verkningsmekanism, farmakologiska och
toxiska effekter for dimetokain.

Dimetokain utvecklades som ett lokalanestetikum under 1930-talet och saluférdes
under namnet Larocaine (Mayer, 1935). Dimetokain har idag ingen medicinsk
anvéndning. Férutom anestetisk effekt sa har in vitro-studier och in vivo-studier pa
djur visat att dimetokain binder till centrala dopamintransportérer (DAT), himmar
aterupptaget av dopamin (DA) samt har psykoaktiva effekter.

e [ en studie pa ratta undersoktes effekterna av kokain och tre
lokalanestetiska substanser pa4 dopaminerg transmission i hjarnan.
Efter intraperitoneal injektion av substanserna kvantifierades DA
och dopaminmetaboliten 3-M i strukturer som &r kopplade till
hjdrnans beloningssystem. Kokain, prokain och dimetokain, men
inte lidokain, 6kade kvoten 3-M/DA vilket tyder pé en aktivering
av dopaminerg transmission (Graham et al., 1995).

o [ in vitro-forsok pd synaptosomer fran ratthjirna visades
dimetokain vara néstan lika potent som kokain som
aterupptagshdmmare vid DAT med ett [Cso pd 1,2 uM samt en
inhiberingskonstant (K;) for bindning med vérdet 1,2 uM. I samma
studie utfordes in vivo mikrodialys pa ratthjarna dér administrering
av dimetokain och kokain, framkallade en 12 génger 6kning av
dopaminkoncentrationen i dialysatet (Woodward et al., 1995).

e Beteendeeffekter av dimetokain och prokain undersoktes i en in
vivo-studie pd mdss. Efter administrering av dimetokain, men inte
efter prokain, uppvisade mdssen stimulerande aktivitet enligt
vedertagna testmetoder (lokomotoraktivitet, CPP, plus-maze test).
Resultaten ger stdd for att dimetokain péverkar dopaminerg
aktivitet (Rigon & Takahashi, 1996).

e Wilcox et al har i flera publicerade in vivo-studier pa rhesusapor
undersokt effekter av lokalanestetika och relationen mellan
beteende som positiv forstarkning/sjdlvadministrering av drog och
aterupptagshdmning av dopamin. Bésta sambandet mellan
beteenderesultat och DAT effekter erhdlls vid anvdndande av in
vivo-tekniker, sdsom positronemissionstomografi (PET) och



mikrodialys. Bindningsgraden av substans till DAT i hjédrnan,
vilken registrerades med PET, overensstimde med 6kningen av
dopamin i mikrodialysatet. Av substanserna kokain, dimetokain
och prokain framkallade administrering av dimetokain storst
Okning av dopamin i dialysatet. Forfattarna framhaller att
resultaten stirker betydelsen av DAT {or beroende och missbruk
av lokalanestetika (Wilcox et al., 2005; Wilcox et al., 1999;
Wilcox et al., 2000).

Dimetokain séljs och diskuteras pé internet. Pa drogforum jamfors
dimetokain med kokain. Effekter som ndmns ar eufori, pratsamhet,
exaltation, 0kat sjalvfortroende, domningar, vasokonstriktion och
hjartpaverkan (Drogforum, 2019; Webbshop, 2019).

Gruppspecifika

Syntetiska kokainderivat har utvecklats med utgdngspunkt frén kokainets
grundstruktur. En egenskap som varit av intresse for ldkemedelsutveckling
ar kokainets lokalbedovande effekt som uppstar genom blockad av
natriumkanaler. Gruppen &r strukturellt varierad och vissa substanser
uppvisar, forutom anestetisk effekt, dven centralstimulerande egenskaper.
Verkningsmekanismen bakom den centralstimulerande effekten av kokain
och vissa syntetiska kokainderivat ar frimst aterupptagshdmning av
monoaminer. Toxiska effekter av kokain kan hérledas bdde till den
anestetiska membranstabiliserande effekten och till paverkan pa
transmittorsubstanser i CNS. Den mest kédnda fysiologiska yttringen &r
hjart-kérltoxicitet (EMCDDA; Knudsen, 2019).

Dokumenterad forekomst

a) Rapporterad forekomst (antal drenden) i Sverige

Uppgiftslimnare 2010- | 2013 | 201 | 2016 | 201 | 2018 2019

2012 4- 7 (till
201 septemb
5 er)

Nationellt 88 (pulver) 0 0 0

forensiskt centrum

Tullverkets 10 8 0 2 0 2 6

laboratorium (pulv | (pulv (tablett (pulv | (pulver)

er) er) er) er)

Rattsmedicinalverk - 0 0 0 0 0 0

et*

Giftinformationsce 0 0 0 0 0 0 0

ntralen




*Réttsmedicinalverket saknar analytisk referens fore 2012 och dédrmed kunde inte
substans bekréftas i dodsfall eller i deras dvriga drenden innan 2012.

Folkhilsomyndigheten har yttrat sig enligt forstorandelagen 13 § lag (2011:111).
16 beslut om forstérande har inkommit till myndigheten. Identifierad i Sverige
forsta gdngen januari 2010 i beslag.

(GIC, 2019; NFC, 2019; RMV, 2019; TVL, 2019)

b) Rapporterad forekomst i Europa

Formellt noterad i maj 2010 hos EMCDDA. Har identifierats i beslag (Irland,
Bulgarien, Sverige, Kroatien, Storbritannien, Ungern, Tyskland, Italien, Slovenien,
Norge, Osterrike, Danmark, Finland, Frankrike, Nederlinderna, Polen, Portugal,
Rumaénien och Ryssland ).

(EMCDDA, 2019)

¢) Rapporterad forekomst i ovriga virlden

Formellt noterad i juni 2010 hos UNODC. Har identifierats i beslag (Argentina,
Kanada, Kina och Japan).

(UNODC, 2019)

d) Medicinsk, vetenskaplig och industriell anvindning

Ingen medicinsk anvindning &r kdnd men anvindning kan féorekomma inom
farmakologisk forskning.

Beredningsform, exponering, administrering, dos

Identifierad i pulver och tabletter. Har &ven identifierats i vétska i Japan.
(EMCDDA, 2019; NFC, 2019; TVL, 2019; UNODC, 2019)
Siljs 1 form av pulver i kvantiteter frén 1g upp till 1 kg pé internet (Webbshop).

Varierande administreringssétt har rapporterats varav nasal administrering
(snortning) tycks vara vanligast. Personer som skriver pa drogforum pé internet
beréttar om intag av 50-200 mg (Drogforum, 2019).

Missbruksdosen for en ej tillvand brukare dr okédnd.

Kombinationsmissbruk

Halsorisker

Substansspecifica
Det finns ingen kdnnedom om dodsfall eller forgiftningar som ér kopplade till
dimetokain. Anviandare har rapporterat hjért-kérlpadverkan (Drogforum, 2019).



Folkhdlsorisker

Med den spridningsmdjlighet som finns i och med forsdljning via webshoppar och
utbyte av information pa nitdrogforum i det svenska samhéllet kan det inte bortses
fran att drogen dimetokain kan paverka folkhélsan negativt och medfora sociala
problem. En samlad beddmning utifran information fran expertniatverk (NADIiS) &r
att anvindning av dimetokain forekommer och att det finns ett intresse att inhandla
och bruka lagliga psykoaktiva substanser. Darmed finns ett samhéllsbekymmer

som é&r kopplat till dimetokains potential for beroende och missbruk (NADIS,
2019).

Tillganglighet

Substansen kan inforas, hanteras och siljas lagligt i avsaknad av klassificering.
Okad tillginglighet och dirmed &kad anvindning kan befaras da bruk och inforsel
inte ar straffbart.

Nuvarande kontrollstatus

Oreglerad i Sverige. Aterfinns varken p& 1961 ars narkotikakonvention eller pa
1971 ars psykotropkonvention.

Reglerad i Turkiet, Slovenien, Ruménien, Portugal, Polen, Litauen, Ungern,
Tyskland, Finland och Bulgarien (EMCDDA, 2019).

Ovrig information

Rekommendation

Folkhilsomyndigheten rekommenderar att 3-(dietylamino)-2,2-dimetylpropyl-4-
aminobensoat forklaras som narkotika:

+ Tillgédngligt underlag ger stod for att &mnet har euforiska effekter eller
beroendeframkallande egenskaper.

+ Tillgéngligt underlag ger stod for att amnet har hilsofarliga egenskaper.
*  Missbruk forekommer och kan komma att 6ka i Sverige.

For att forhindra negativa konsekvenser rekommenderar Folkhidlsomyndigheten att
(3-dietylamino-2,2-dimetylpropyl)-4-aminobensoat med kortnamn dimetokain fors
upp pa forordningen (1992:1554) om kontroll av narkotika.

Notifiera EU-kommissionen

Risken for att produkter styrs dver till den oreglerade svenska marknaden samt den
snabba spridningen via etablerade kanaler gor att det 4r angelédget att agera med
snabbhet. Bradskande skl enligt Europaparlamentets och rédets direktiv (EU)
2015/1535 bor éberopas.
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