NEXIUM

Ezomeprazol je S-izomér omeprazolu a znižuje sekréciu žalúdkovej kyseliny prostredníctvom špecificky cieleného mechanizmu účinku. Je to špecifický inhibítor kyselinovej pumpy v parietálnych bunkách. R- aj S-izomér omeprazolu majú podobnú farmakodynamickú aktivitu.

Gastroesofageálny reflux

Pri uvoľnenom zvierači medzi žalúdkom a pažerákom sa dostáva kyslý obsah žalúdka do pažeráka, čo spôsobuje daný nepríjemný a pálivý pocit. Tento stav sa nazýva gastroezofageálny reflux (GER). Opakovaný a veľmi častý reflux potom môže viesť až ku gastroezofágovej refluxnej chorobe (GERD). Dlhodobý neliečený stav môže ľahko viesť ku rakovine pažeráka.

H+ / K+ Atpáza (tiež vodíkovo / draslíková pumpa) je bunková pumpa nachádzajúca sa na vnútornej stene žalúdka. Umožňuje aktívny transport vodíkového katiónu do lumenu žalúdka výmenou za draslný katión, čím spôsobuje kyslé pH.
Žaludeční H+/K+ ATPáza je složena ze dvou proteínových podjednotiek; α-podjednotka (též označovaná jako katalytická podjednotka) je protein o velikosti 100 kDa a má deset segmentů 10TM přecházejících přes membránu, β-podjednotka má takový segment 1TM pouze jeden. β-podjednotka je glykoproteín.

A) Štruktúra H+/K+ ATPázy  B ) Väzobné miesto 

Inhibítory protónovej pumpy (PPI) účinkujú ireverzibilným blokovaním H+/K+ ATPázy (protónovej pumpy) žalúdočných parietálnych buniek. PPI sú podávané v neaktívnej forme, zvyčajne neutrálne (lipofilné - ľahký prechod membránami). Ezomeprazol je slabo zásaditá látka, ktorá sa koncentruje a konvertuje na aktívnu formu v silne kyslom prostredí sekrečných kanálikov parietálnych buniek, kde sa kovalentne viaže na H+ / K+-ATPázu, protónovú pumpu a inhibuje bazálnu i stimulovanú sekréciu kyseliny.

Kontraindikácie

*Potlačenie tvorby žalúdočnej kyseliny môže spôsobiť zvýšené alebo znížené vstrebávanie liečiv, ktorých absorbcia je závislá od pH žalúdka.

*Ezomeprazol inhibuje enzým CYP2C19, hlavný enzým, ktorý metabolizuje ezomeprazol. Ak sa teda podáva ezomeprazol spolu s látkami, ktoré CYP2C19 metabolizuje, napr. diazepam, môžu sa zvyšovať koncentrácie týchto liečiv v plazme, čo si môže vyžiadať zníženie dávok.

*Ezomeprazol sa metabolizuje enzýmami CYP2C19 a CYP3A4, súčasné podávanie inhibítorov / aktivátorov týchto enzýmov môže viesť ku zvýšeniu / zníženiu hladiny ezomeprazolu v sére.
