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Medicamenta nova

V klinické praxi jsou jako antitrombotika 

používány thienopyridinové deriváty charak-

teru proléčiv tiklopidin (TICLID®), klopidogrel 
(PLAVIX®) a nejnověji prasugrel (EFIENT®), po-

rovnání struktur zástupců thienopyridinových 

antiagregancií viz obrázek 1.

Prasugrel se in vivo (ve střevech) rychle meta-

bolizuje esterázami na neaktivní thiolakton, který 

se po otevření thiolaktonového kruhu působe-

ním různých enzymů cytochromu P450 (CYPs, 

obrázek 2) v játrech přeměňuje na aktivní me-

tabolit s novým chirálním centrem. Sulfanylová 

skupina na piperidinovém kruhu je u aktivního 

metabolitu vždy v postavení R. Aktivní metabolit 

zabraňuje aktivaci trombocytů ireverzibilní blo-

kádou ADP destičkových receptorů P2Y12, které 

jsou lokalizovány na povrchu destiček. Adenosin 

5‘-difosfát (ADP) je důležitý fyziologický a pato-

fyziologický agonista agregace destiček.

Prasugrel je chemicky 5-[2-cyklopropyl-

1- (2-f luorfenyl)-2-oxoethyl]-4,5,6,7-tetra-

hydrothieno [3,2-c]pyridin-2-yl-acetát, používá 

se ve formě hydrochloridu.
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Obrázek 1. Porovnání struktur zástupců thienopyridinových antiagregancií
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Obrázek 2. Odlišnosti v metabolizmu klopidogrelu a prasugrelu, kterými lze vysvětlit výrazně vyšší 

antiagregační účinek prasugrelu
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