Beta-blokatory

Beta-blokatory (BB) patfi do skupiny sympatolytik, blokuji B-
adrenergni reakce. Jejich U¢inkem je kompetitivni antagonismus s B-
adrenomimetiky, tj. tlumi Gc¢inek sympatiku a sympatomimetik na B-

adrenergnich receptorech. O/\%/'\HJ\
Uc¢inky OH

Nejvyraznéji se efekt podani B-blokatoru projevi v rdmci
kardiovaskularniho systému. Odpovédi je negativné inotropni,
dromotropni, chronotropni a bathmotropni G¢inek na srdce. Jinymi slovy:
Propranolol - nejstarsi klinicky uzivany B-
snizuji srdec¢ni frekvenci, blokator
snizuji silu kontrakce,
snizuji vodivost prevodniho systému,
snizuji vzrusivost (drazdivost) myokardu.

Zpomalenim srdecni frekvence se snizi spotieba kysliku myokardem a zaroven se snizi vylu¢ovani reninu v
ledvinach. Pokud jsou B-blokatory podavany kratkodobé&, mohou zpUsobit snizeni srde¢niho vydeje a zvyseni
periferniho odporu. Tento efekt maji neselektivni B-blokatory, nebot je blokovdna vazodilatace pri zachovalé funkci
alfal-adrenergnich receptorl plsobicich vazokonstrikci. Naopak efektem dlouhodobého uzivani je snizeni
periferniho odporu.

Uéinek na srdeéni rytmus

B-sympatolytika zpomaluji srdecni frekvenci témito mechanismy:

snizuji strmost faze 4 ak¢niho potencidlu, kde blokuji fosforylaci kalciového kandlu a vstup kalcia do bunék.
rychlost depolarizace SA a AV uzlu je pomalejsi,

rychlost vedeni vzruchu v sinich a v AV uzlu je pomalejsi,

funk¢ni refrakterni faze AV uzlu je prodlouzena.

Ucinek na krevni tlak

Koriguji hypertenzi. U¢inek se dostavi obvykle do dvou hodin po podéani. Pfi zahajeni 1é¢by dochazi k Upravé
krevniho tlaku asi po 1-2 tydnech.

Uéinek na pulmonalni systém

Nékteré B-blokatory plsobi bronchokonstrikci, proto pausaini predepisovani pacientim s astmatem ¢i CHOPN je
kontraindikovano. Pokud je ovSem pacient farmakologicky stabilizovdn, je mozné pouzit tzv. kardioselektivni B-
blokatory, které neovlivriuji Ci stimuluji By-receptory, jako acebutolol#,, atenolol ¢, , betaxolol#, , bisoprolol¢,,
celiprolol ¢, esmolol & , metoprolol# Ci nebivolol ¢, .

Uc¢inek na metabolismus

U zdravych lidi je 4¢inek na metabolismus minimalni. U diabetikd B-blokatory prodluzuji dobu zotaveni z
hypoglykémie a zdroven skryvaji jeden z priznakl nastupujici hypoglykémie - tachykardii.

Déleni

Existuji selektivni a neselektivni B-blokatory. Oba typy mohou mit vnitfni sympatomimetickou aktivitu (ISA),
coZz umoznuje jisty stupen B-adrenomimetického plsobeni oznacovany jako kompetitivni dualismus.

Klasifikace podle vnitrni aktivity k B-receptoru ¢leni betablokatory na kompetitivni antagonisty a parcialni
agonisty (maji ISA, maji ¢aste¢nou B-agonistickou aktivitu » méné vyrazna klidova bradykardie, snizuji frekvenci
jen v zatézi, nejsou kardioprotektivni).

Podle selektivity rozliSujeme betablokatory kardioselektivni, neselektivni a smiSené (alfa/beta blokatory) a
také dale na lipofilni a hydrofilni. Selektivni B-blokatory maji méné nezadoucich G¢inkd. Jsou vhodné k terapii
anginy pectoris a hypertenze a neovliviiuji spektrum plazmatickych lipidd.

= Neselektivni bez ISA - blokuji B1 i 2 receptory (maji nezadouci Gc¢inek v podobé zUzeni bronchd, chladu
koncetin, snizeného uvolnovani inzulinu), napr. sotalol.

= Kardioselektivni bez ISA - ovliviiuji pouze B1 receptory, vétsi dopad na snizeni mortality i morbidity u
chronického srdecniho selhdni a v sekundarni prevenci ICHS, méné ovliviuji lipidovy metabolismus (ovSem
snizuji utilizaci glukézy v kosternich svalech). Ve vysokych davkach mizi kardioselektivita, maji negativnf{
chrono-, ino-, dromo-, bathmotropni Gcinek (proto nepodavame u akutniho srdec¢niho selhani, ale az po
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obéhové stabilizaci). Dale snizuji tvorbu reninu, snizuji citlivost baroreceptor(, zlepsuji krevni pritoku
myokardem, maji antiarytmicky Gcinek. Mlzeme je jesté dale kategorizovat na na ty bez nebo s pridatnou
aktivitou. Patri sem napf. celiprolol - stimuluje B2 receptory, diky ¢emuz je vhodny pro astmatiky, nebo
nebivolol uvoliiujici NO a vhodny napr. u pacientd s ischemickou chorobou dolnich koncetin.

= Neselektivni s ISA - ¢astecni B agonisté, tudiz vyrazné méné snizuji tepovou frekvenci a minutovy objem, v
CR nejsou k dispozici.

= Kardioselektivni s ISA - ISA je méné vyjadrena (tyto betablokdtory nevyvolavaji tak vyraznou bradykardii,
ale maiji nizsi ucinek v sekundarni prevenci), napr. acebutol.

= SmiSené alfa/betablokatory - karvedilol (hlavné u srdecniho selhdni) a labetalol (hypertenze v téhotenstvi).

Nazev skupiny Nazev latky Poznamka
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esmolol ?. antiarytmikum pri SV tachyarytmiich
acebutolol.j':
Selektivni BB s VSA -
celiprolol #2 | kardioselektivni B-blokator
Pokud nenf u lé¢iva obrazek tabletky, nenf registrovano na ¢eském trhu. ‘-,;amcardi'ﬁ'; 100 |
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Farmakokinetika i

Vasocardin® - metoprololoj': s
rychlejsim nastupem ucinku pro
peroralni podani

Lipofilni betablokatory (metoprolol, karvedilol, nebivolol) dobfe pronikaji pres
hematoencefalickou bariéru (nutné pocitat s nezadoucimi Ucinky v rdmci CNS).
Jsou metabolizovany v jatrech pres CYP2D6, ktery vykazuje ¢etné
polymorfismy a je dlvodem nékterych Iékovych interakci. Uvadi se, ze v
populaci je az 10 % pomalych metabolizatord a az 10 % rychlych metabolizator(, coz je diivodem znacnych rozdild
v expozici mezi jednotlivymi skupinami. To vyUstuje ve vyrazné odliSnych biologickych polo¢asech, cozZ si vyzaduje
individualni adjustaci davky. Jednoduchym voditkem je srdecni frekvence, kterd by se méla pohybovat mezi
50 a 60 tepy za minutu. Po zpracovani pres CYP jsou lipofilni betablokatory eliminovany do Zluce. Lékové
interakce lipofilnich betablokatorl registrujeme hlavné v kombinaci s antidepresivy a antiarytmiky (zde lepsi uzit
hydrofilni).

Hydrofilni betablokatory (bisoprolol, betaxolol) jsou primarné vylu¢ovany ledvinami (CAVE selhdni ledvin) a maji
srovnatelny Ucinek s lipofilnimi betablokatory.

Pouziti

Arteridlni hypertenze

B-blokatory patfi mezi pét zakladnich antihypertenziv. Pfesny mechanismus, jak B-blokatory snizuji tlak, neni znam.
Nesporné vsak zlepsuje prognézu nemocnych, snizuje hypertrofii levé komory a méa velky vyznam pfi

hyperkinetické cirkulaci u mladych hypertonikd. Neni vhodna kombinace betablokatorl bez pridatné aktivity s
diuretiky kvali negativnimu metabolickému Gcinku.

Arytmie
B-blokatory jsou také antiarytmika tridy Il. Pouzivaji se predevsim u supraventrikuldrnich tachykardii. Zpomaluji

odpovéd komor pfi flutteru sini a snizuji ektopickou aktivitu komor. Pouzivaji se u hyperfunkce stitné zlazy, kdy
tlumi tachykardii a mirni svalovy tres. Pfedchdazeji vzniku zdvaznych arytmii.
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Ischemicka choroba srdecni — angina pectoris

Zpomalenim frekvence se snizuje metabolicky narok srdce na kyslik a zaroven se zlepSuje perfluze myokardem,
nebot se prodluzuje diastola, ve které je hlavné myokard vyzivovan z aa. coronariae. U infarktu myokardu se tedy
podava, aby se podpofilo prokrveni a zaroven zabranilo arytmiim.

Dalsi srdec¢ni choroby

B-blokatory se vyuzivaji pfi srdecnim selhani a hypertrofické kardiomyopatii, zejména diky pfiznivému vlivu na
remodelaci myokardu a snizuji riziko ndhlé srdecni smrti. V terapii srde¢niho selhani se nejcastéji pouzivaji:
bisoprolol, metoprolol, nebivolol nebo carvedilol.l!

Glaukom
Snizenim tvorby nitrokomorové vody snizuje nitroo¢ni tlak u pacientd s glaukomem.
Dalsi indikace

= migréna — pouzivaji se k prevenci,
= svalovy tres,
= portdlni hypertenze, riziko krvéceni z jicnovych varixa.

Nezadouci ucinky a kontraindikace

Srde¢ni insuficience kvili ovlivnéni srde¢niho vydeje
Bradykardie
Hypotenze
Bronchokonstrikce
Chladné koncetiny (nedostatecné prokrveni)
Deprese
Metabolické NU:
= hyperkalémie
= prodlouzeni doby zotaveni z hypoglykémie u diabetik
= zvy$eni koncentrace triacylglycerol(, sniZzeni HDL-lipoproteind (pouze u B-blokatord bez VSA)

Kontraindikace vyplyvaji z nezadoucich Gc¢ink. Nesmi se podéavat u bronchidlniho astmatu, hypotenze, pokrocilé
srdec¢ni insuficience, vyznamné bradykardie, AV blokady vyssiho stupné.

Odkazy

7 va s

Souvisejici ¢lanky
= Antihypertenziva
= Antiarytmika
= Sympatolytika
Externi odkazy
= B-blokatory a EKG (TECHmMED) (https://www.techmed.sk/beta-blokatory-intoxikacia/)
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