H,-ANTIHISTAMINIKA

Funkce zaludeéni sliznice

Hlavni buriky produkuji ptisobenim prostaglandint hlen a ionty HCO;~

Kryci buriky (parietadlni) prostrrednictvim H*/K*-ATP4dz mohou do
Zaludecniho lumen secernovat H* (prednostné stimuluje histamin vazbou na

H, receptory).

Histamin uvolfiuji sousedni buriky podobné enterochromafinnim

bunkam.



Funkce Zaludecni sliznice a jejich farmakologické ovlivnéni

Zaludeéni lumen

hien

n. vagus

1

| omeprazol N e

[ Ho-antihistamika B

|

ﬁ’imzepin S f'

enterochromafiniformni

bunka :-ﬁ

H. Lillmann et. al. Farmakologie a toxikologie str. 272



q

N

histamin

H

N S.__NH _NH

q R
N— sl CHs

CHj

metiamid

H
N S NH _N
~ ~
I\/ HF CN
SCH,

CH

H
N NH _NH
N NH,

N-guanylhistamin

H
IQIN/ NH TSI/NH\CH3
burimamid
H
&TzT/A\S/A\V/ﬁjtéN\CN
CHs SCH;,

cimetidin



CIMETIDIN

H
METABOLISMUS \ '\'Jt:HZOH e
N | _CH
S\/\NH)\NH 3
H
N
\ﬁHS /I\’k CH NAURE
N S 3
\//\NH NH/
H
N
« / CH3 N/CN
N S | _-CH3
NH
N-glukuronid

« pro Ucinek nutnd pritomnost methylu na Cs
« potvrzené vodikové mistky mezi N imidazolu a postranni methylaminovou
skupinou - ndhrada vodiku methylom | (&inek



Vlastnosti

* bazdlni a stimulovanou sekreci HCI Zaludeéni sliznici snizuje, protoze
produkce HCl je v noénich hodindch zvysena

 cimetidin a ostatni H, antihistaminika sa podavaji ve veernich hodindch

« pri dlouhodobé aplikaci se objevuji gynekomastie a u muzl impotence

Indikace

Zaludeé&ni a duodendlni vitedy, stavy hyperacidity, refluxni ezofagitida



RANITIDIN - oproti cimetidinu G¢inéjsi
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Indikace

Zalude&ni a duodendini vitedy, gastritidy - vétginou jsou doprovédzeny 1
vyskytem helicobacter pylori, dala podnét ke kombinaci s antibiotiky (peniciliny,
tetracykliny), s nitroimidazoly (metronidazol) a doporucuji se i soli bizmutu
(citronan bizmutity).



FAMOTIDIN - antihistaminikum s prodlouzenym Gcinkem
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INDIKACE
Vred u GIT hypersekrece, profylaxe pri recidivujicich gastritid a

ulceroz.



NIZATIDIN

HoN

HN)\(
2 N

Indikace
Je podobnd famotidinu



Derivaty a analoga fenoxypropylaminu
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INDIKACE
Terapie Zaludeénich vredt , Zollinger-Ellisontv syndrom , erozivni
esofagitida , gastroezofagedlni reflux, a gastritidy



Inhibitory H*/K*ATPd4zy - protonové pumpy

Enzym je lokalizovdn na lumindini strané krycich bunék a transportuje

protony proti koncentracnimu gradientu z bunky do Zaludecni $t'dvy.

MU: benzimidazolovy derivdt se hromadi v silné kyselém prostiedi
kanalikuldrniho apardtu kryci bunky a preménuje se na reaktivni

metabolit, ktery se kovalentné vdaze na H*/K*ATPdzu kryci burky.
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Aktivace omeprazolu na G¢inny inhibitor H*/K*ATPazy
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Prazoly

R1 R? R3 R

-CH, -CH,
H -CH, H
H
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omeprazol (1979)

lansoprazol (1986)

pantoprazol (1986)

rabeprazol (1988)

Indikace: Gastroduodendlni vredovd choroba, gastritida, gastroezofagedlni
reflux, Zollingertv-Ellisontv syndrom - nadbytek gastrinu - a;.

Z vedlejsich projevl se mohou dostavit poruchy GIT. Zvysend opatrnost je
nutnd pri podavadni vyssich davek pro nebezpeci vzniku o¢nich a usnich poruch.
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