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se po otevieni thiolaktonového kruhu ptsobe-
nim rlznych enzymd cytochromu P450 (CYPs,

(\I} obrézek 2) v jatrech pfeménuje na aktivni me-
GE/L tabolit s novym chirdlnim centrem. Sulfanylova
3TN,

Obrdzek 1. Porovnani struktur zastupcl thienopyridinovych antiagregancif

skupina na piperidinovém kruhu je u aktivniho
metabolitu vzdy v postaveni R. Aktivni metabolit
zabranuje aktivaci trombocytl ireverzibilni blo-
kddou ADP destickovych receptort P2Y12, které
jsou lokalizovany na povrchu desticek. Adenosin
5-difosfat (ADP) je dUlezity fyziologicky a pato-

@ _cves CE)Z _cves m fyziologicky agonista agregace desticek.
GSL Gi Prasugrel je chemicky 5-[2-cyklopropyl-
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tiklopidin (syntéza 1974) klopidogrel (1984) prasugrel (1996)

Obrdzek 2. Odlisnosti v metabolizmu klopidogrelu a prasugrelu, kterymi Ize vysvétlit vyrazné vyssi
antiagregacni Ucinek prasugrelu

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

klopidogrel 2-oxoklopidogrel T T hydrothieno [3,2-clpyridin-2-yl-acetat, pouziva
cl S se ve formé hydrochloridu.
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V klinické praxi jsou jako antitrombotika  rovnanf struktur zastupcl thienopyridinovych  doc. PharmDr. Martin Dolezal, Ph.D.

pouzivany thienopyridinové derivaty charak- — antiagregancif viz obrazek 1. Katedra farmaceutické chemie a kontroly léciv
Farmaceutickd fakulta UK v Hradci Krdlové

Heyrovského 1203, 500 05 Hradec Krdlové
(PLAVIX®) a nejnoveji prasugrel (EFIENT®), po-  bolizuje esterdzami na neaktivni thiolakton, ktery  qofezaimefaf cunicz

teru proléciv tiklopidin (TICLID®), klopidogrel Prasugrel se in vivo (ve stfevech) rychle meta-
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