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V poslednich deseti letech jsme byli svédky postupného nastupu inhibitoru zpétného vychytavani serotoninu (SSRI), které
postupné prakticky vytlacily dfive tradicni tricyklicka antidepresiva (TCA) z pozice antidepresiv prvni volby v psychiatrickych
ordinacich. Byly jsme také svédky zavadéni nejnovéjsich typu antidepresiv patiicich do skupiny inhibitora zpétného vychy-
tavani noradrenalinu a serotoninu (SNRI), inhibitoru zpétného vychytavani dopaminu a noradrenalinu (DNRI) a skupiny
noradrenergnich a specificky serotoninergnich antidepresiv (NaSSA).

Soucasné s vySe uvedenymi zcela novymi originalnimi molekulami bylo vsak také postupné uvadéno na trh velké mnozstvi
generickych pripravku, predevsim od ucinné latky fluoxetinu. Trend nastupu generickych piipravku pokracoval uvedenim
generika od ucinné latky citalopram a na sklonku roku 2002 i uvedenim generického sertralinu. Pohled do AISLPu nam
ukazuje skutecnost, ze jiz zminény trend nastupu generickych molekul bude pokracovat i v letosnim roce.

ZkusSenosti s pouzivanim molekuly sertralinu v Ceské republice, ktera rozsitila skupinu SSRI o novou volbu, se datuji od
roku 1994, kdy byl registrovan originalni pripravek. S odstupem osmi let, od fijna roku 2002, byl uveden druhy lék s obsahem

ucinné latky sertralin s obchodnim nazvem SERLIFT.

Fyzikalné chemicka charakteristika

Sertralin je selektivnim inhibitorem zpétného vychy-
tavani serotoninu (SSRI). Chemicky se jedna o (1S, 4S)-
4-(3,4-dichlorofenyl-1,2,3,4-tetrahydro-1-naftyl-(methyl)a-
min hydrochlorid. Empiricky vzorec je CI7H17CI2N.HCI,
molekularni hmotnost 342,7.

Farmakodynamické vlastnosti

Sertralin je silny a selektivni inhibitor zp€tného vychy-
tavani neuronalniho serotoninu (5-HT). Ma pouze slaby
vliv na neuronalni vychytavani noradrenalinu a dopaminu.
Sertralinem navozena inhibice zpétného vychytavani sero-
toninu zvysSuje serotonergni prenos.

Sertralin nevykazuje specifickou afinitu k adrener-
gnim, muskarinovym, cholinergnim, GABA (kys. gamaa-
minomaselna), dopaminergnim, histaminergnim nebo
benzodiazepinovym receptorim.

Farmakokinetické vlastnosti

Vstiebavani sertralinu v travicim ustroji je pomalé, ale
s téméf 100% biologickou dostupnosti. V prvnim sledu se
rozsahle metabolizuje v jatrech. V rozsahu davek 50-200
mg/den ma linearni farmakokinetiku. Primérné maximal-
ni koncentrace v plazmé ve vysi 20-55 ug/l se dosahne bé-
hem 4,5-8,4 hodin po podani jednorazové 100mg davky.
Asi v 98 % se vaze na plazmatické bilkoviny. Sertralin a
jeho metabolity se rozsahle distribuuji do tkani. Metabolit
N-desmetylsertralin vykazuje asi pouze jednu osminu ak-
tivity sertralinu. Nepfispiva k antidepresivni aktivité ani
toxicit€ mateiské slouCeniny. Sertralin a jeho metabolit
prochazeji oxidativni deaminaci s naslednou redukci,
hydroxylaci a konjugaci s glukuronidem. Pouze asi 0,2 %
nezménéného pripravku se vylu€uji ledvinami. Polocas
eliminace sertralinu je 24-26 hodin.

Indikace
Ptipravek je indikovan k terapii symptomi depresiv-
niho onemocnéni véetné privodnich symptomu uzkosti,

k prevenci relapsu pocatecni epizody deprese nebo recidiv
dalSich depresivnich pfihod véetné doprovodnych uzkost-
nych symptomd.

Dale je indikovan k 1€¢bé€ obsesi a nutkavého jednani u
dospélych a déti od Sesti let s obsedantnékompulzivni po-
ruchou (OCD), k 1é¢b€ panické poruchy spojené s agora-
fobii (i bez ni) a také k 1é¢bé postraumatickych stresovych
poruch (PTSD).

Americkou FDA byl sertralin nedavno registrovan k te-
rapii premenstrualni dysforické poruchy. Je odhadovano,
Ze aZ 3-5% Zen trpi premenstrualni dysforickou poruchou
spliujici diagnosticka kritéria.

Klinické studie

Celkem pét klinickych studii srovnavalo u¢innost ser-
tralinu s amitriptylinem. Ve vSech pfipadech byla antide-
presivni u¢innost srovnatelna. Po amitriptylinu bylo pozo-
rovano vyznamné vice anticholinergnich u¢inka, sedace,
zavrati a hypotenze, zatimco po sertralinu vice nespavosti
a sexualni dysfunkce. Sertralin byl také ucinnéjsi nez desi-
pramin pii hodnoceni Hamiltonovou stupnici (HAM-D).
Z dtvodu nezadoucich ucinkt prerusilo 1é¢bu vyznamné
vice pacientli ve skupiné desipraminu neZ sertralinu.

V jinych dvou klinickych studiich byl sertralin srovna-
telné ucinny jako bupropion. Ve dvou klinickych studiich
u Zen s premenstrualni dysforickou poruchou byl uéinné;jsi
neZ desipramin. V terapii depresivni poruchy byl sertralin
srovnatelné ucinny jako jiny zastupci SSRI fluoxetin a
paroxetin, srovnatelny pocet pacienti pferusilo 1é¢bu pro
nezadouci ucinky.

Kontraindikace, zvlastni upozornéni a lékové interakce

Sertralin se nesmi podavat soucasn€ s inhibitory MAO.
Pti prechodu z uzivani inhibitori MAO na sertralin a
naopak by mélo uplynout alespon ¢trnact dnd, nutnych
k vylouceni farmaka z organizmu. Pfipravek je rovnéz
kontraindikovan u pacientl s precitliv€losti na sertralin
nebo pomocné latky.
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U nemocnych s jaterni cirhdzou jsou indikovany nizsi
davky anebo se doporucuje méné Casté uzivani pripravku.
U pacientl s t€Zkym posSkozenim ledvin, se zachvatovitym
onemocnénim, s depresi, se suicidalnimi tendencem nebo
pii kombinaci sertralinu s elektroSokovou terapii se dopo-
rucuje postupovat opatrné s peclivym sledovanim pacien-
ta, alespon do doby, nez bude v tomto ohledu k dispozici
vice poznatkd.

Soucasné nitrozilni podavani diazepamu se sertrali-
nem muze sniZit clearanci a prodlouzit polo¢as diazepa-
mu. Soucasné uzivani latek s tlumivym ac¢inkem na CNS
nebo alkoholu neovliviiuje kognitivni a psychomotorické
schopnosti, nicméné soucasné uzivani sertralinu a alkoho-
lu se nedoporucuje.

Nezadouci ucinky a bezpecnost pripravku
Pfi podavani sertralinu byly pozorovany nasledujici
nezadouci u¢inky: nauzea, prijmy, zvraceni, nechutenstvi,
brisni krece, tfes, uzkost, agitované chovani, nervozita, za-
stfené vidéni, suchost v ustech, palpitace a hyponatremie.
Vzacnéji se objevily teploty, vyrazka (alergicka reakce),
vahovy ubytek, snizena sexualita, opozdéna ejakulace,
nepravidelnosti menstruacniho cyklu, galaktorea, hy-
perprolaktinémie, hypothyroidizmus, manie, nespavost,
abnormalni funkce krevnich destiCek, zavazné poruchy
funkce jater, bolest na hrudi, tachykardie, hypertenze.
Rozsahlé studie vyhodnocovani chronické bezpecnosti
u experimentalnich zvifat prokazaly, Ze je sertralin obec-
né€ dobre snasen v davkach vyrazné prevysujicich klinicky
ucinné davky.
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Davkovani

V tuvodu terapie depresi a u OCD se podava 50 mg
denn€ v jednorazové denni davce. Davku lze po nékolika
tydnech zvysSit, nejméné v jednotydennich intervalech
o 50 mg podle potieby a tolerance nemocného, azZ do ma-
ximalni davky 200 mg jedenkrat denné.

Pocatecni davka pfipravku u panickych poruch a
PTSD by méla byt 25 mg jednou denné. Po tydnu by se
mohla davka zvysit na 50 mg jedenkrat denn€. Davku lze
postupn€ zvysovat aZ do maxima 200 mg/den. V prubéhu
dlouhodobé 1é¢by je tieba zachovat davkovani na co nejniz-
§i jeSté ucinné davce.

U déti od 6 do 17 let s OCD se doporucuje zahajit 1écba
davkou 25 mg/den, po jednom tydnu se mize zvysit na 50
mg/den a dale v pripadé potieby postupné az na 200 mg
denné. U starSich pacientd se uzivaji stejné davky jako
u mladSich dospé€lych. U pacientd s onemocnénim jater je
nutné zvazit podani nizsich davek.

Zavér

Ucinnost a bezpeénost sertralinu byla ovéfena v mno-
ha klinickych studiich, na jejichz zakladé je indikovan
k terapii deprese, obsedantné kompulzivni poruchy, pa-
nické poruchy, posttraumatické stresové poruchy a otevira
se moznost pouziti o premenstrualni dysforické poruchy.
Klinicka ucinnost sertralinu je srovnatelnd s ostatnimi
zastupci ze skupiny selektivnich inhibitori zpé€tného
vychytavani serotoninu, jeho vyhodou je nizSi potencial
lékovych interakci.
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