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Urapidil: neznamé | znamé antihypertenzivum

jemu (Vd) je 0,77 I/kg. Snadno prestupuije pres hematoencefalickou bari-
éru, coz je ostatné i predpoklad jeho centralniho Gcinku. Metabolizovéan
je predevsim v jatrech — majoritni je hydroxylace v poloze 4fenylové-
ho kruhu za vzniku farmakologicky netc¢inného metabolitu. Naopak
ucinny je minoritné vznikajici O-demetylurapidil. Vylucovan je z 50
az 70 % ledvinami s biologickym polocasem (t1/2) 3,3 az 7,6 hodin.
Zpomalené vylu¢ovani pak Ize ocekdvat u osob se zhorsenou cinnosti
ledvin (6). Nicméné vzhledem ke skutec¢nosti, ze urapidil je hepatélné
metabolizovéan z vice nez 85 % na inaktivni metabolity a teprve tyto
jsou rendIné eliminovany, je malo pravdépodobné, Ze by rendini selhani
mélo vyznamnéjsi klinicky efekt (7).

Antihypertenzivni ucinky urapidilu

Antihypertenzivni Gcinky urapidilu byly hodnoceny jiz koncem 70.
let minulého stoleti. Gerber et al. viak pfi jeho uzivéni v dédvce 30 mg 2x
denné po dobu ¢tyf tydnt ukézal, ze k poklesu krevniho tlaku dochdzi
predeviim u hypertonik(, nikoliv u osob s normotenzi (8). Ucinek je,
jak dale demonstroval Haerlin et al., navic dlouhodobé setrvaly, kdyz
hodnotil U¢innost urapidilu v prdmeérné denni davce 90 az 96 mg po
dobu dvou az tfflet u 0sob s rznym stupném hypertenze (n = 106) (9).

Vliv na snizeni krevniho tlaku a snasenlivost urapidilu 120 mg jednou
denné oproti urapidilu 60 mg dvakrat denné byl hodnocen u 36 ambu-
lantnich pacient( s nové diagnostikovanou mirnou az stfedné tézkou
esencidlni hypertenzi. Do studie byli zafazeni pacienti, kteff vykazovali
priznivou odpovéd na urapidil v dédvce 60 mg dvakrat denné na konci
2tydenni |é¢by. Teprve ndsledné byli tito randomizovani k uvedené
|é¢bé s délkou trvani 6 tydnU. Ve srovnani s vychozi hodnotou urapidil
v davce 60 mg dvakrat denné rano signifikantné snizil TK vleze z 159/103
na 138/89 mm Hg. Analogicky téZ urapidil 120 mg jednou denné signi-
fikantné snizil TK ze 161/102 na 139/90 mm Hg. K vyznamnému poklesu
doslo i pfi hodnoceni zmény TK vestoje (10). U hypertonik{ dostatecné

Obr. 1. Schematické zndzornéni cinku urapidilu (2)
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kmen mozkovy

nereagujicich na Iécbu nifedipinem SR (n = 273) bylo jeho pridant
srovnatelné Ucinné jako metoprolol (11). Dostate¢né zdokumentovéana
je jeho terapeutické ucinnost v populaci seniorl (12). Rovnéz i jeho
uc¢innost pfi intravendznim zpdsobu podani (13-15).

Z klinického pohledu je pak zajimavé jeho uziti u senior( stize-
nych hypertenzi a soucasné akutné dekompenzovanym srdecnim
selhanim (n = 120). Urapidil zde byl podavan intravendzné v davce
50-400 pg/min po dobu 7 dn(, pficemz komparatorem byl i.v. apli-
kovany nitroglycerin 5-40 ug/min. Obé latky prakticky identicky
snizovaly hodnoty systolického i diastolického krevniho tlaku i srde¢ni
frekvence, avsak urapidil vyraznéji snizoval prognosticky vyznamny
marker NT-proBNP a zvysoval hodnotu ejekéni frakce levé komory
(16). V rozs{feném vzorku nemocnych (n = 180) pak autofi tyto Ucinky
nejenom potvrzuji, ale rovnéz prokazuji i snizeni end-diastolického
objemu levé komory. Oproti nitroglycerinu mél i celkové pfiznivéjsf
bezpecnostni profil (17).

Z klinického hlediska je vyznamné, Ze zejména oproti beta-
blokédtordm ma prakticky neutrdlni metabolicky profil, respektive do-
konce pfiznivé ovliviuje glykemii i hodnoty HbATc &i krevnich lipidd (5).
Nejcastéji pozorovanymi nezddoucimi Ucinky jsou zavraté, nevolnost,
bolest hlavy ¢i Unava. Obecné vsak plati, Ze tyto v naprosté vétsine
pfipadl byvaji klinicky nezavazné (4).

Z pomeérné recentnich praci zamétenych na hodnocenijeho ucin-
nosti jesté uvedme meta-analyzu klinickych studif prokazujici zfejmou
superioritu urapidilu oproti nitroglycerinu v [é¢bé hypertonikl s akutné
vyvinutym srde¢nim selhanim (18).

Velmi dobrou ucinnost urapidil vykazuje i v [é¢bé hypertenze
u téhotnych zen s preeklampsii (19). Napfiklad v rédmci randomizované
prospektivn{ klinické studie byl srovnatelné ucinny s vazodilata¢né
pusobicim dihydralazinem, avsak byl [épe snasen a celkové jim vedend
|é¢ba byla snadnéji fiditelna (20).
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