Honnan tudjak a gydgyszerek, hol kell hatniuk?
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Ha egy gydgyszer akdr szajon at, akdr injekcié formajdban vagy a b6éron keresztiil a szervezetiinkbe
kertl, a vérdram kozvetitésével testlink minden sejtjéhez eljut. Hatdsat els6sorban mégis ott fejti ki,
ahol szikség van ra. Hogy ennek okat megértsiik, nézzilk meg, mik is a gyégyszermolekuldk fé
célpontjai.

A szervezet jelfogdi
- sejtreceptorok

A sejtekhez a kils6 térbdl az anyagok specidlis molekuldkon, molekulacsoportokon, ldgynevezett
receptorokon keresztiil kot6dnek. Ez a kdtédés sziikséges ahhoz, hogy a sejt ,,vdlasza” kialakuljon. A
receptorok olyan felépitéstiek, hogy egy adott vegyiilet csak akkor képes 6sszekapcsoldodni velik, ha
szerkezetileg tokéletesen illeszkedik hozzdjuk. A kiilonb6z6 szovetek sejtjeit mas és mas, ra jellemzé
receptorok boritjdk. A receptorok szama és milyensége nem allandd, a sejtet éré hatasok is
befolydsoljak. A legtdobb sejtnek sok fellleti receptora van, igy szamos anyaggal, pl. hormonokkal,
ingerlletatviteli anyagokkal, esetlinkben gydgyszerekkel keriilhet kapcsolatba. A receptorok
sajatsagos szerkezetiik miatt csak egyféle gydgyszerrel tudnak kétédni. Hogy egy gydgyszer mennyire
szelektiv hatdsu, attél fugg, hogy csak egy- vagy tobbféle receptorhoz képes-e kapcsolédni. A
gyogyszer sejtfellileti receptora természetesen nem a gydgyszermolekula szdmara ,készilt”,
valamilyen természetes anyag kot6helye, csak hasonlit az a résziik, amelyen keresztiil a kapcsolddas
megtorténik. Pl. a fajdalomcsillapité hatdsu morfin a szervezet altal termelt, endorfin nevi hormon
receptordan keresztul kotédik a sejtekhez.

A receptorokat megcélzo gydgyszerek lehetnek:

o Receptoragonistak: Aktivaljak — serkentik — a receptorokat, melyekhez kot6dnek, a kivaltott
valasz csokkenti vagy fokozza a sejt mikodését.

o Receptroantagonistak (receptorblokkolék): Megakaddlyozzak vagy gatoljak bizonyos anyagok
receptorhoz vald kétédését, igy meggatoljak vagy csokkentik a sejt valaszreakcidjat.

Példak

Béta-blokkoldk: Tobb szerviinkben megtaldlhaték az un. alfa- és béta-receptorok, melyekhez a
szervezet stressz hormonjai, az adrenalin és a noradrenalin kétédni képesek. A vérnyomdasemeld
adrenalin és noradrenalin az egyes sejtekben kiilonb6z6 mértékben fejtenek ki serkent6, illetve gatlod
hatast. A fokozott noradrenalin-felszabadulds hatdsara az alfa-receptorok serkenté hatasa
érvényesll, ennek kovetkeztében az erek Osszehuzddnak, a vérnyomds emelkedik. Az adrenalin
dontGen béta-receptorokat ingerlé hatdsara a szivkoszoruerek és a vazizmok erei ellazulnak, ennek
kovetkeztében a szivmiikodés gyorsul, illetve a szivosszehlzddas erételjesebbé valik.



A béta-blokkold vérnyomasgydgyszerek szelektivitasuktol fliggben csak a béta, vagy a béta- és az alfa-
receptorok gatlasan keresztll mérséklik v. gatoljdk a két hormon hatasat, igy csokken a vérnyomas és
a pulzusszam.

Angiotenzinreceptor-blokkolé (ARB): A vérnyomds szabalyozasaban a szimpatikus idegrendszer
mellett kiemelt szerepet jatszik a renin-angiotenzin-aldoszteron-rendszer (RAAS). A RAAS
kozéppontjaban az angiotenzin-ll (At-1l) all, mely egyrészt érsz(ikit6 hatasu, masrészt a belsé
szabdlyozd rendszeren keresztlil fokozza a vérnyomast. Az ARB gydgyszerek az angiotenzin-Il
receptorat gatoljak, igy az kotédés hianyaban nem tudja érsz(kité hatdsat kifejteni, a vérnyomads
csokken.

Enzimek

A sejtreceptorok mellett a gydgyszerek célpontjai bizonyos enzimek. Az enzimek Un. biokatalizatorok,
a szervezetben lejatszddd folyamatok reakcidsebességét novelik. Fontos tudni, hogy az enzimek
(mint minden katalizator) csak olyan folyamatok lejatszédasat segitik, amelyek egyébként is
végbemennének, de a reakcid lényegesen lassabban jatszddna le. Az enzimek tobbsége bonyolult
térbeli szerkezet(l fehérje, melynek van egy aktiv centrumnak nevezett része. Ide két6édnek a kémiai
folyamat résztvevéi, az enzim segitségével lejatszodik a folyamat, ezutan a végtermékek levalnak, az
enzim pedig eredeti allapotdba keriil, készen egy Ujabb ,bevetésre”. Az enzimek specifikusak, csak
egy adott vegyllet (vagy vegylletcsoport, az Un. szubsztrat) adott reakcidjat katalizaljak. Az enzim
térbeli szerkezete és energetikai viszonyai hatarozzak meg azon vegylileteket vagy
vegylletcsoportokat, melyek az aktiv centrumon keresztil kotédni képesek. Egyes vegyliletek
hasonld szerkezetik miatt , hozzaférnek” az aktiv centrumhoz, megakadalyozva, hogy a valdédi
szubsztrat kapcsolddhasson, és lejatszédhasson a katalizalt folyamat. Ezek az anyagok az
enzimgatlok. Az indukdlé vegylletek hatasa éppen ellenkez8, er6sitik az enzim miikodését. A
vérnyomasgyogyszerek kozt is taldlunk enzimgatldkat.

Példa

Angiotenzinkonvertald enzim gatlé (ACE): Az angiotenzin egy tobblépcsés folyamatban keletkezik
enzimek kézrem(ikodésével. Az utolso Iépést az angiotenzinkonvertald (atalakitd) enzim segiti. ACE-k
ezt az enzimet gatoljak, igy kevesebb angiotenzin keletkezik, kevésbé intenziv lesz az angiotenzin-II
érsz(ikité hatasa, csokken a vérnyomas.



