) ZAZNELO NA KONGRESE

JAK NA BOLEST? ROLE NESTEROIDNICH ANTIREVMATIK V LECBE BOLESTI

Jejich spotfeba v CR i ve svété stéle stoupa.
V roce 2024 ¢inil obrat za NSA v CR téméf
1 miliardu K¢ (2). Uzivani téchto analgetik
pfitom neni bez rizika.

Podle afinity k cyklooxygendze 1 a 2 (COX-
1/COX-2) se NSA rozdéluji na neselektivni, kte-
rd inhibuji COX-1 i COX-2 (ibuprofen, diklofe-
nak, naproxen a indomatecin), preferencni,
u nichz prevlada inhibice COX-2 (aceklofenak,
nimesulid a meloxikam), a selektivni, kterd
selektivné inhibuji COX-2 (celekoxib, etrikoxib
a parekoxib) (Obr. 1) (3).

Cyklooxygendza (COX) je enzym, ktery
zajistuje pfeménu kyseliny arachidonové na
prostaglandiny, prostacykliny a tromboxany.
Inhibitory COX blokuiji jeji enzymatickou aktivi-
tu, ¢imz snizuji tvorbu prostaglandint a dalsich
eikosanoidd. COX-1 se podili na regulaci mnoha
fyziologickych funkci, mimo jiné na ochrané za-
ludecni sliznice prostrednictvim prostaglandin,
které inhibuji sekreci zalude¢ni kyseliny a stimu-
luji tvorbu ochranného hlenu. Prostaglandiny
dale zvysuji pratok krve ledvinami, ¢i vyvolavaji
kontrakce délohy. Trombaxan zvy3Suje adhe-
zivitu trombocytl a navozuje vazokonstrikci.
COX-2 katalyzuje tvorbu prostaglandin(, které
jsou zodpovédné za dilataci cév, zvyseni cévni
permeability a zvyseni télesné teploty. Potencuji
také trvani a intenzitu bolesti vyvolané histami-
nem a bradykininem. Prostacykliny vznikajici
pUsobenim COX-2 snizuji shlukovani trombo-
cytd a plsobi vazodilatacné.

Inhibice COX-1 je tedy spojena pfedevsim
s rizikem gastrointestinalnich nezaddoucich
ucinkl. Naopak COX-2 je fakultativné exprimo-

Obr. 1. Rozdéleni nesteroidnich antirevmatik dle afinity ke COX-1/COX-2 (3)
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van v misté zanétu, a pravé jeho inhibice je za-
doucim terapeutickym cilem NSA. Proto byly
vyvinuty selektivni inhibitory COX-2 (koxiby).
U nich bylo ale pozdéji prokdzano zvysené
riziko nezadoucich kardiovaskularnich Gcinkd
(rofekoxib byl stazen z trhu v 90. letech z dd-
vodu zvyseného rizika ndhlého umrti z kar-
diovaskularnich ¢i koronarnich pficin). Riziko
gastrointestinalni toxicity je u selektivnich
NSA v porovnani s neselektivnimi redukova-
no asi 0 50 %, je ovsem stale vyznamné vétsi
nez u placeba. Z hlediska gastrotoxicity jsou
v porovnani s neselektivnimi NSA &astecné
Dlouhodobé naduzivani neselektivnich
NSA je spojeno i s dal3imi riziky, kromé gast-
ropatie patii do zakladni triddy nezadoucich
ucinkd hypertenze a renovaskularni posko-
zeni. Protoze je l1é¢ba pacientl s chronickou
bolesti dlouhodoba a mnohdy dozivotni, jsou
upfednostriiovana preferencni NSA.

Obr. 2. Ucinnost (A) a bezpecnost (B) aceklofenaku a diklofenaku u pacientt s osteoartrézou (5)
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Aceklofenak jako preferencni
inhibitor COX-2 pro lécbu bolesti

Jednim z preferencnich inhibitordl COX-2
je aceklofenak. Jde o Iék se 100% biologickou
dostupnosti po perordlnim podani. Uziva se
v ddvce 100 mg 2x denné. Klinicka zkuse-
nost ukazuje nastup analgetického ucinku
obvykle do 30 minut. Eliminacni polocas je
4-4,3 hodiny. Vyhodou aceklofenaku je jeho
prinik do synovidlni tekutiny, kde dosahuje
60 % plazmatické koncentrace (4). Az 80 %
pacientl v algeziologickych ordinacich totiz
tvoii pacienti s bolestmi zad a velkych klubd.
Navic se ,epidemie” bolesti pohybového apa-
ratu presouva do mladsich vékovych kategorif
(40-60 let) a fada lidi trpi bolestmi kloubU i po
endoprotézach.

Aceklofenak mohou navic uzivat i speci-
fické skupiny pacientd. U starsich pacienta
neni nutnd redukce denni davky. Je bezpeény
i z hlediska jaternich a renélnich funkci, které

Vyskyt nezadoucich ucinkd béhem 12 tydn0 lé¢by
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