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Pripravek na bazi kyseliny acetylsalicylové se zesilenymi kardioprotektivnimi wfinky

Oblast techniky

Technické feleni se tykd smésného preventivng - 1é¢ebného piipravku vzniklého kombinaci
kyseliny acetylsalicylové /ASA/, vitaminu E a pfipadné dalSich slozek, ktery je uréen k prevenci
i mirnéni nasledkt kardiovaskularnich chorob.

Dosavadni stav techniky

Vyskyt kardiovaskularnich chorob pfedstavuje v hospodéafsky vyspélych zemich zavazny
problém. Na jejich ¢etnost mezi populaci plsobi celd fada rizikovych faktorti po€inaje skladbou
stravy pfes nizkou pohybovou aktivitu, zvySenou télesnou hmotnost, koufeni az naptiklad po
stresové situace, které pfina$i moderni doba.

Jednu z moznosti primarni i sekundarni prevence kardiovaskularnich chorob u rizikovych skupin
obyvatelstva predstavuje ipravidelnd aplikace malych divek ASA. Vétsi pocet 1ékarskych
vyzkumi a studii z poslednich 20 let doklad4 statisticky vyznam sniZeni vyskytu infarktu
myokardu, nahlé smrti, komplikaci anginy pectoris, cerebrovaskularnich piihod a tak dale. Na
zékladé pozitivnich zku3enosti je ASA doporuCovana praveé napiiklad v prevenci vyse uvedenych
potiZi i pfi 1é¢b& akutniho infarktu myokardu, anginy pectoris i pooperaéniho tromboembolismu.

Pfi uplatnéni ASA dochazi k inhibici agregace trombocyti na zikladé blokovani enzymu
prostaglandinsyntazy /cyklooxygendzy/ v diisledku acetylace odpovidajiciho aktivniho centra.
Tento mechanismus vede k inhibici tromboxanu A, v trombocytech, ktery je zndm svymi
vazopresorickymi a agregaénimi u¢inky. -

Z hlediska dlouholetych zkudenosti s ASA jako osv&d&enym 1é&ivem je viak zatim zejména jeji
aplikace pro Ulely primarni i sekundarni prevence kardiovaskularnich chorob spiSe netradi¢ni
zélezitosti. To se odraZi i ve skuteCnosti, Ze na trhu farmaceutickych piipravkii zatim nejsou
vesmé&s k dispozici optimalni, respektive dostate¢n€ propracované aplikacni formy vhodné pro
tyto lely. Zatim vé&tS§inou zlstdvd pfi provizornich doporucenich dé€lit klasické tablety
s obsahem ASA 500 mg na men$i Casti. Jinou moZnosti je uZivani prepariti na béazi ASA
v podob& zmengenych tablet, které viak jsou svym sloZenim shodné s formami pro klasické
lé¢ebné indikace.

Z doposud uvedeného vyplyvd, Ze zatim nejsou v preventivni praxi vyuZivany moZnosti
kombinaci ASA s biologicky aktivnimi latkami, které plsobi synergicky a zesiluji celkové
zadouci 0cinky.

Podstata technického feSeni

Vyse uvedené nedostatky odstraiiuje feSeni podle uzitného vzoru, které vyuZiva kombinace ASA
s biologicky aktivnimi latkami, o nichZ je znidmo, Ze kromé jinych pozitivnich u€inki plsobi
ptiznivé v prevenci kardiovaskularnich chorob.

Jako zvla3t’ vhodna se jevi kombinace ASA a jejich derivatl, predeviim acetylsalicylatd jako
adiénich sloudenin s aminokyselinami, zejména argininem a lysinem a vitaminu E. Tyto slozky
se vzijemn& vhodn& dopliiuji ve svych u&incich, které se tak zesiluji s vyuZzitim synergickych
efekttl. SloZeni je moZno jeté déle doplnit pfidavkem dalich latek charakteru vitamind,
antioxidantt, stopovych a minerdlnich prvki, aminokyselin a podobné.

P¥edmétem uZitného vzoru tedy je kardioprotektivni ptipravek na bazi ASA a vitaminu E, kde na
1 hmotnostni dil ASA obsaZené ve formé jednoduché chemické sloudeniny a/nebo jejich derivati
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pfipada 0,02 az 10 hmotnostnich dili vitaminu E v podobé& jeho biologicky aktivnich forem
v pfepoltu na D-a-tokoferol.

Vitamin E, respektive biologicky uginné formy tokoferolu vyskytujici se v pfirod& jako tokoferol
alfa, beta, gama, delta, epsilon, eta a zeta jsou nejvyznamnéj$im lipofilnim antioxidantem. Jako
soulast komplexniho ochranného systému organismu pisobiciho proti oxida&nimu stresu
eliminuje vitamin E negativni G&inky volnych radikali a zabratiuje vzniku aterogenné pisobicich
oxidovanych forem LDL-cholesterolu. Pfiznivé modifikuje pomé&r LDL- a HDL-cholesterolu.
Vitaminu E jsou pfisuzovény antiagrega¢ni uinky na krevni desti€ky, sniZovani jejich adheze.’
Pilsobi proti zichvatim anginy pectoris. Celkov& vitamin E piisobi preventivn& proti vzniku
kardiovaskuldrnich chorob a brzdi rozvoj aterosklerézy.

Z riznych biologicky aktivnich forem vitaminu E je nejudinné&j$i a-tokoferol, ktery miiZe
pfichazet v ivahu v riiznych podobéch /sestupné dle klesajici i¢innosti/:

D-a-tokoferol
D-a-tokoferolacetat
D-a-tokoferolhydrogensukcinat
D,L-a-tokoferol
D,L-a-tokoferolacetat
D,L-a-tokoferolsukcinat.

Aminokyselina L-arginin funguje v organismu jako zdroj oxidu dusnatého, ktery ptisobi svymi
vazodilatalnimi G¢inky - plsobi relaxaci /uvolnéni/ cévni stény. Zarovei je pfitom piiznivé
ovliviiovan krevni tlak. Podle nov&j$ich poznatkd ma arginin pravd&podobné i antiagregadni
tginky.

Aminokyselina L-lysin je dilezitd pro syntézu nékterych nezbytnych bilkovin, pro regeneraci

~tkani a hojeni, produkci enzymii a podobné. M4 vyznam ipro energetické hospodéfstvi orga-

nismu souvisejici s tukovym metabolismem.

Zajimava je déle zejména kombinace s kyselinou listovou a vitaminem Bg, kter sniZuje hladinu
homocysteinu v krvi tim, Ze podporuje jeho pfem&nu na methionin. To je vyznamné ztoho
divodu, Ze podle riznych studii je vysoky obsah homocysteinu v krevnim séru povaZovan za
nezavisly rizikovy faktor aterosklerézy.

Dal$i potencialn vhodnou sloZkou pfipravku mohou byt bioflavonoidy /vitamin P/, kterym
kromé celé fady b&iné znamych vlastnosti je pfipisovana ieliminace volnych radikald
a antitrombotické plisobeni souvisejici pravdépodobné isnové zji¥fovanymi antiagregaénimi
iCinky. Podobné je mozZno realizovat ingkteré daldi vhodné kombinace, napf. se suSenymi
extrakty z pirodnich zdroji jako 1éZivé rostliny, houby a jiné s biologicky aktivnimi latkami.

Piiklady provedeni

Pfipravek ve form& tablet " &i Zelatinovych tobolek obsahuje ni%e uvedensd mnostvi ucinnych
latek, kterd zhruba odpovidaji jejich uvaZované denni dévce v mg /viz tabulka/:
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Priklad

slozka I I 111 v \'% VI VII
ASA 70 50 50 400 60 20
vit.E? 50 50 50 8 50 50 200
L-Arg 500 400 200 400
vit. Bs 10 0
k.listova 0,5 0,5

vit.p? 30 30

vit.C 300 300 200 200 300
LAS? 100

Vysvétlivky:

D'V p¥ipadé tabletové formy jsou krom& uginnych latek dalsi slozkou i pomocné tabletovaci
latky, plnidla, pufragni slozky a podobné dle potieby.

)V prepoétu na D-a-tokoferol - pogita se s uplatnénim D,L-o-tokoferolacetitu na pfislusném
nosi&i /praskova forma/.

% Uvazovano jako smé&s bioflavonoidii nebo vztaZeno na jednotlivé vybrané slozky /rutin a jiné/.

9 lysinacetylsalicylat.

Primyslova vyuZitelnost

Piipravek je moZno vyrabst jako nutriceutikum nebo lé¢ivo ve formé tablet &i Zelatinovych
tobolek. Je vyuzitelny v oblasti primarni prevence kardiovaskularnich chorob u potencialné
ohroZenych skupin obyvatelstva i na tseku sekundarni prevence a ke zmirnéni chorobnych stavii
pro vy$e zminéné obecné indikace.

NAROKY NA OCHRANU

1.  Kardioprotektivni p¥ipravek na bazi kyseliny acetylsalicylové a vitaminu E vyznaéu-
jici se tim, Ze na 1 hmotnostni dil kyseliny acetylsalicylové vyskytujici se ve formé
kyseliny a/nebo jejich derivatii obsahuje 0,02 az 10 hmotnostnich dili vitaminu E v podobé€ jeho
biologicky aktivnich forem v pfepoétu na D-a-tokoferol.

2. Ptipravek podle niroku 1, vyznacujici se tim, Ze kyselinu acetylsalicylovou
obsahuje ve form& adiéni sloueniny saminokyselinou, vyhodn& s L-argininem jako acetyl-
salicylat.

3.  Pripravek podle néroku 1, vyznadujici se tim, Ze vitamin E obsahuje ve formé
D,L-a-tokoferolacetatu.

4. Pripravek podle niroku 1, vyznaéujici se tim, Ze je obohacen vitaminy,
mineralnimi a stopovymi prvky, aminokyselinami, suSenymi extrakty z ptirodnich zdroji
s biologicky aktivnimi litkami a doplnén komponentami s povahou pomocnych latek.

Konec dokumentu
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