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(54) Pripravek pro ovlivndni stfevni &innosti

P¥{pravek pro ovlivn¥ni st¥evn{ &innosti
obsehuje inhibitor laktasy ve form& gluko-
nolektonu v mnoZstvi od 0,01 mM do 10,0 mi
nebo galaktonolaktonn v mnoZstvi od 0,1 mM
do 100,0 mM v jedné splikedni ddvce, s v§=-
hodou ve form& potahovené teblety, s acido-
resistentnim potahem. P¥{pravek ddle obsa-
huje na jednu eplike¥nfi ddvku inhibitoru
1,0 a2 10,0 g laktosy.

P#ipravek je vhodny k vyuZit{ v klinické
graxxi“ ntern{, chirurgické, p¥i dprevd %ivo~
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Vynédlez se tykd p¥ipravku pro ovlivn¥ni st¥evni Zinnosti, to je peristaltiky, posuvu
stfevniho obsaBhu 2 trdven{ ldtek obsshujicich jmenovit¥ sacharidy.

V ¥add p¥ipedd je t¥ebe zbavit st¥evea urychlen$ jejich obsshu, nap¥fklad pFi poZitf Je-
dovatych ldtek, p#i predopera¥ni pFipravé a pro zvlédnuti nédhle i pozvolna vzniklé sdepy.:

Dosud uZivenéd glycerinové &ipky &1 oXistné klysmp jsou W¥inné pouze v konedné &dsti
tlustého st¥eve & nevydistf dokonsle cely stfevni trekt: siran sodny a hoFelnety} a anthra-
chinonovéd purgative mej{ nep¥ijemnou chul a W¥innost je individudlné veriebilnf, ricinovy
olej dArdZd{ stievni stdnu, miZe zpisobit jejl zdndt a zvysuje i vstiebdvéni toxickych létek,
projimadls difenylmethanovéd jsou udinnd pouze v tlustém stievd, vznikd ns n¥§ po Zase tole~
rance, elergie & poBkozujf jétre,

Poddvéni lektulozy, kterd se v tlustém stievd bekteridlni fermentaci 3t8pi hlevnd ne
kyselinu mlé¥nou, se zpdsobi pokles pH obsahu sti¥ev. Zm¥na pH vBak nemus{ u keZdého pecienta
vyvolat zvySenou peristaltiku strev.

Uvedené nevyhody odstrahuje p¥iprevek podle vyndlézu, jeho podstata spodivéd v tom, Ze
obsehuje inhibitor lektasy, nepfikled glukonolakton v mnoZstvi od 0,01 mM do 10,0 mM, nebo
galaktonolakton v mno%stvi od 0,1 mM do 100,0 mM v jedné aplikedni ddvce, s vyhodou ve form¥
potahovené tablety, zajisiujfci uvolndnf inhibitoru 8% v tenkém stievd.

Sou&asng s podénfm inhibitoru lektasy nebo nejpozd¥ji do 0,5 hod. po podéﬂ& se poZije
lektose v mno%stvi 1,0 a% 10,0 g bud ve form& tablet nebo présku nebo v rostoku. Mfsto poZi- ¢
t1 lektosy je moZno inhibitor laktesy zapit mlékem v mnoZstv{ od 0,20 litru do 1,0 litru, co¥
Je v¥hodné obzvldstd p¥i otravéch, kdy se u¥ivé mléke jako antidots, & zéroven je t¥eba ury-
chlend vydistit sti¥evni trakt od poZitéto jedu. Jeko stendardnf{ forme p¥{pravku by byla vhod-
néd souprava obsshujfci zérovén inhibitor lektasy & odpovidajfci mnoZstvi lektosy, oboji -

v tabletové form&,

Inhibici lektasy zpisobujf ddle tyto léatkyy phloretin-/}-galaktosid, phloretin-/l-gluko-
sid, cellobiosa, o-nitrophenyl«/b-D-galektopyrenosid, p-nitrophenyl-/3- D-glukopyrenosid,
phenyl-/5-D gelektopyrenosid, 4-Cl-5-Br-3-indonyl-/}-D-fukosid, 6-~Br-2-naphtyl-/b-D-galakto-
pyrenosid, A-thioglukosid, nékterd polyfenocly, nep¥ikled /h~penta-0-gslloyl-D-glukosa, nikte-
ré polyoly, Jjako erythritol, threitol, ribitol a podobnd, bilkovinny inhibitor z mléka,

Inhibi&n{ u&inek gelaktonolsktonu s glukonolaktonu na stievni enzym laktasu potvrzuje
préce sutord Krampl, Kolinskéd a kol., Beta glucocidese (Phlorizin Hydrolese) Activity of the
Lactase, Biochimice et Biophysica Acta, 258 (1972), 520-530, ve které sutori konstatuji, Ze
aldonolektony konkurenin# inhibuj{ enzymatickou hydrolysu svych struktubnd analogickych sub-
strétd.

Z uvedené prédce vyplyvd, Ze galaktonlakton a glukonolakton inhibujf lektdzu krys s kie&kd,
pridemZ glukonolekton je u¥inn¥jsf p¥i pouZiti betagalaktosédd jeko substrdtu neZ p¥i pouZi-
t{ laektdzy, ONP-beta-galektosidu, PNP-beta-galaktosidu.

V dal3{ prédci (Hir8ové, Kreml, Kolinskd, Study of the Active Centres of Neutral snd
Acid Beta-gealectosidese from the Smaell Intestine of Suckling Rats by Mesns of Inhibitors,
Physiologia Bohemoslovaca 21; 343, 1972) se uvddi, Z¥e phlorizin v koncentraci | aZ 5 mM in-
hibuje pouze neutrédlni bete-galektosidasu., Inhibice bets-gelektosidssy Je obdobnd p¥i pouZi-
t{ gema & delta-glukonolektond.

Inhibi¥ni konstenta Ki galaktonolektonu pro substrét laktézu je 0,35 mM o K; glukonolek-
tonu pro substrdt lsktozu je 0,027 miM,

Mechanismus d&inku obou ldtek spo¥ivd v tom, Ze se kompetliibhé vdZ{ na lektdzu v ker-
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tadovém lemu enterocytll, zeblokuji lektézu 8 soulasn¥ podend laktéze pisobi jeko osmotickéd
ndloZ, nesdtim t&lesnych tekutin podle osmotického spddu do st¥evniho lumine se z¥edf,
zm&k{ o zv8t3{ objem sti¥evniho obsahu, coZ vede k urychleni st¥evni peristaltiky s ndsled-
nym dokonalym vyprdzdnénim st¥evafho traktu.

JelikoZ se jedné o kompetitivni inhibici, zadne postupnd podand lsktdzas vytdsnovat uve-
dené inhibitory z aktivnich center molekul laktdzy, aZ dojde k jejich uvolndni & odplaveni
spole¢nd s ostatnim. stievnim obsehem.

Popsanym pY¥ipravkem podle vyndlezu se st¥eva urychlend zbavi jejich obsahu- pevného,
tekutého i plynného, p¥i poZitf jedovatych ldtek, p¥i p¥edoperedni p¥iprevé & pro zvlddnu-
t{ ndhle 1 pozvolna vzniklé zdcpy.

Vyhodou p#ipravku podle vyndlezu oproti dosevednim moZnostem je biologicky vys3f W¥in-
nost o¥isténf a vyprdzdn¥n{ stf¥evnfho traktu. Nedochdz{ k chemickému drdéZdén{ stFewvni stény
a p¥i 16&b& n&ktery¥ch otrav mléko jedtd nevic pisobl jako sntidotum. Nen{ zde nebezpedi
vzniku tolerance, toxického pisobeni ns jédtrm, vzniku alergie. Z t3chto diivodd je téZ vyhed-
né vyuzit{ p¥{prevku dle vyndlezu pro odstresnovén{ obesity & pro udrfovdnf p¥im&Fené t3les-

né hmotnosti.

Ve srovnén{ s dosud pouZivenymi p¥{pravky s projimevym ddinkem, p¥fpravek podle vyndé-
lezu pisobl JjiZ v tenkém st¥evd. Co se tyde toxicity prepardtu, lektoss je prirozenou sou~
dst{ mnohych potravin e je ddlefitou sloikou vyZivy.

Glukonolakton a galsktonolakton jsou sloudeniny chemicky p¥{buzné lektoze o dal¥{m di-
sacheriddm, nep¥{klad lektuldze, kterd je vyuZfvéns k terapeutickym ud¥eldm bez jekfchkoliv
kontraindikaci.

Glukonolakton & gslaktonolakton maji ns rozdf{l od nich uzav¥eny laktonovy kruh pomoci
vazby pies kyslik, p¥ilemZ laktony semy o sobd jsou létky netoxické.

V soudasné dob&, kdy se vyrazné zvysuje vyskyt rakoviny tlustého stF¥eve, je nezbytné
hledat c& nejSetrn¥jsf, biologicky a fyziologicky nejvyhodndjs{ projimedla, kterd by drd%di-
vymi e nefddoucimi uW¥inky nezvydovale riziko nddorového bujeni.

Pi¥{pravek podle vyndlezu ne principu inhibice st¥evni lektdzy splhuje poiedavky na ta=-
kové projimadlo.

P¥{klsesd 1
Pacient trpfci chronickou zécpou, ktery nebyl schopen se vyprédzdnit bez pouZit{ projf-

madla, poZil jednu eplikedni dévku p¥{pravku obsshujfciho 0,05 mM glukonolektonu & jednu ap-
likedni ddavku lsktosy, to je 5,0 g. Za 4,5 hod. se dostavila hojnd stolice ¥{dké konzisten-

ce.
P¥fklaed 2
Pacientovi s akutni otravou zplsobemaurpdéZitim dlove.bylo podéno jako 1,pomoc mléko

v mno%stvi 0,75 1 8 ihned poté galaktonolakton v mnoZstvi 10,0 mM, Do dvou hodin se dostevi-
le hojnd stolice, kterd zna¥n¥ vy¥istila zeZivac{ trakt pacientea.

PREDMET VINALEZU

1. P¥ipravek pro ovlivndn{ stfevni Zinnosti, vyznadujfici se tim, %e obsshuje inhibitor
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lektasy ve form& glukonolektonu v mnoZstvi od 0,0 mM do 10,0 mM, nebo galsktonolsktonu v

v mnozstvi od 0,1 mM do 100,0 mM v jedné aplikedn{ ddvce s vyhodou ve form¥ tablety s acido-
resistentnim potehem. )

© 2, P¥{pravek podle bodu 1, vyzneadujici se tim, Ze na jednu eplike¥nf ddvku inhibitoru
obsahuje 1,0 aZ 10,0 g laktosy. '
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