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Pilocarpus jaborandi — pilokarpin

Zomborszki Zoltan Péter

Habar a felfedezését kovetd hosszu évtizedek alatt fel-
hasznaldsdnak sokrétlisége csokkent, az erds para-
szimpatomimetikus hatdssal rendelkezd pilokarpin
napjainkban is a gyogyészatilag jelentds farmakonok
kozé tartozik. Hatasat a vegetativ idegrendszer
muszkarinos acetilkolin receptorainak kdzvetlen izga-
tasa révén, tartos acetilkolinszerii hatast kivaltva éri
el, nikotinszer{i hatasa nincs. Az emberi szervezetbe
juttatott 10-20 mg alkaloid is elegendd a paraszim-
patomimetikus hatds eléréséhez. A pilokarpin beada-
sat kovetden perceken beliil 2-3 6ran at tarto erds nyal-
folyas indul meg, valamint a gyomornedv szekrécidja
is nagymértékben fokozddik. Mindezek mellett a
konny- és verejtékmirigyek, valamint a légutak miri-
gyeinek szekrécidja is fokozodik. A pilokarpint tartal-
mazo6 oldatos szemcsepp a szemben erds pupillasziiki-
t6 hatasu (miotikum) [1]. Napjainkban a gyogyaszat-
ban féként ez utdbbi tulajdonsdga miatt keriil felhasz-
nalasra. A pupilla szlik allapotdban a csarnokviz
elfolyasa szabadda valik, igy a pilokarpint olyan ese-
tekben alkalmazzak, amelyekben a magas szembel-
nyomas rizikotényezd, mint példaul glaukéma esetén,
cataracta- és egyéb szemészeti miitétek utan. Manap-
sdg mar nemcsak az 1-4% pilokarpin tartalmi szem-
cseppek, hanem szemészeti terapias rendszerek is ren-
delkezéstinkre allnak. Elonytiik a cseppekkel szemben,
hogy hatéanyagukat tobb napon at folyamatosan, meg-
bizhatéan képesek leadni, egyenletes szembelnyomas-
csokkentd hatast biztositva. A betegnek nem sziiksé-
ges napi tobb alkalommal a szemcseppet alkalmazni,
ami nagyban javitja az egylittmikddését [2].

A glaukéma kezelése mellett napjainkban a pilo-
karpin ujabb terapias indikacioinak feltarasa is folyik.
Klinikai vizsgéalatok alapjan a nyal- és konnyelvalasz-
tast fokozé hatdsa miatt az alkaloidot tartalmazé
gyogyszerek eldnydsen alkalmazhatok az autoimmun
eredetli szem- és szdjszarazsaggal jar6 Sjogren-szind-
romaban [3]. Per os bevitt pilokarpin a fej/nyaki régiot
érinté karcinoma besugarzason atesett betegek szaj-
szarazsaganak enyhitésében is jotékony hatédssal bir,
amit szintén a nyalelvalasztas fokozasaval, valamint a
pilokarpin nyalmirigy-védé hatdsdval magyardznak
[4, 5]. A pilokarpin diagnosztikdban betdltott szerepe
is emlitésre méltd. A napi rutinban cisztas fibrozis di-
agnozisara a verejtékmintak vételét hasznaljak. Az al-
kaloiddal torténd iontoforézis altal indukalt verejtéke-
z¢s a mintavételt nagyban leegyszerisiti [6].

A hazankban forgalomban 1év6 pilokarpin tartalmu
gyogyszerek a glaukoma kezelésében hasznalatos 5-20
10j0 monokomponensi,
vagy timolollal kombinalt szemcseppek. A Formulae
Normalesban megtalalhatd Oculogutta pilocarpini és
Oculogutta pilocarpini oleosa 1% ¢€s 2% hatdanyagot
tartalmazé valtozata is. Ezen kiviil forgalomban van
egy 5 mg pilokarpin tartalmu tabletta, amely a kroni-
kus szajszarazsaggal jaroé korképekben alkalmazhatd
[7].

A pilokarpin torténete egy Nyugat-Indidban, Ko-
z¢ép- és Dél-Amerikdban honos cserjével, a Rutaceae
csaladba tartoz6 Pilocarpus jaborandival kezdddott (1.
abra). A novény 3-7 méter magas cserje, vagy fa, kérge
sziirkés, sima. Levelei paratlanul szarnyasan &sszetet-
tek, 2-4 par levélkével, végén egy csucsi levélkével. Vi-
ragai kicsik, vaskosak, pirosas-r6zsaszin szintiek, ame-
lyek egy 3-4 cm vaskos kocsanybol hajtanak. A no-
vényt és a hozza morfologiailag és kémiailag is nagyon
hasonld P. microphyllust és P. pennatifoliust, valamint
néhany egyéb, a Rutaceae és Piperaceae csaladba tar-
tozd novényt, a dél-amerikai Oslakosok elOszeretettel
alkalmaztak a gyogyaszatban. A ,,jaborandi” elnevezés
a ,,1a-bo-r-andi” kifejezésbdl ered, ami a helyi indidn
nyelven azt jelenti, ,,ami nyaladzast okoz”, utalva a n6-
vény erds mirigyelvéalasztast fokozo hatasara. Az elsd
irasos emlékiink a novény felhasznalasarol a portugal
szarmazasi Gabriel Soares de Souza (1587) nevéhez
flizédik. Braziliaban toltott évei alatt tanulmanyozta a
helyi dslakosokat, akik a novény levelének vizes kivo-
natat szajiiregi sebek, aftak kezelésére hasznaltak.
Soares sajat tapasztalatai alapjan leirta a ndvény fogfa-
jast csillapité hatasat is. A holland szarmazasa Willem
Pies (Guillemo Pieso) 1648-as értekezésében emlitést
tesz a novény szemgyulladasok, 6démak és hurutos
megbetegedések esetén, valamint antidotumként vald
felhasznalasarol. A bennsziilottek a novény levelének
izzadast és vizelet-elvalasztast fokozo hatdsa miatt kii-
lonféle mérgezési tiinetek enyhitésére és a méreganya-
gok kiiiritésének gyorsitdsara hasznaltdk. A németor-
szagl Georg Marcgrave 1648-ban megjelent konyvé-
ben a Pilocarpus fajok gonorrhea, veseelégtelenség,
vesekd és fogfajas kezelésében vald felhasznalasat ol-
vashatjuk [8].

A novény nyugati orvoslasba valo betdrésére azon-
ban egészen 1873-ig kellett varni, amikor Symphronio
Olympio Cezar Coutinho braziliai szdrmazasu orvos
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franciaorszagi tartozkodésa alatt a praxisdban el6sze-
retettel alkalmazta a magaval hozott leveleket izzasztd
¢és nyalelvalasztast fokozé hatasuk miatt. Nem sokkal
késébb, 1876-ra mar széles korben alkalmaztik a
Pilocarpus jaborandi levelét és annak készitményeit,
valamint magat a pilokarpint is a gydgyaszatban, tob-
bek kozt 14z, gyomor-, gége-, bronchus- és tiidégyulla-
das, influenza, 6démak, pszoriazis, kiilonbdzé mérge-
zések, neurdzis és veseelégtelenség kezelésére. Az
1920-as évekig, a modern diuretikumok megjelenésé-
ig, er0s izzasztd (diaforetikum) hatdsa miatt a
pilokarpin volt az els6dleges szer az 6démak kezelésé-
re, valamint az acetilkolin és szarmazékai felfedezésé-
ig, paraszimpatomimetikumként csak a pilokarpin
volt elérhetd [8, 9].

A pilokarpin (2. dbra) izolalasa sem varatott maga-
ra sokat. 1875-ben E. Hardy Franciaorszagban és 4. W.
Gerrard Londonban egyszerre, egymastol fiiggetle-
niil, sikeresen izolaltak az alkaloidot a P. jaborandi le-
velébdl. Kémiai szerkezetét 1900-ban Jowett tarta fel,
1933-ban pedig Poebrashenskij és munkatarsai a to-
talszintézist valdsitottak meg [8, 9]. A tiszta pilokarpin
hisztidin eredetli imidazol-alkaloid. A gydgyaszatban
foként szilard, kristalyos, vizben jol oldodo sdésavas
sojat alkalmazzak [10, 11].

N. Langley figyelte meg, hogy az alkaloid nem a
ganglionokra, hanem a szervek falaban 1évé muszkari-
nos acetilkolin receptorokra van hatassal. Allitasat azzal

atropinnal ellensulyozhato.
A részletes farmakologiai
mechanizmus leirdsa
Harnack (1886) ¢és Mar-
shall (1907) nevéhez flizodik [8].

Szemészeti felhasznalasara el6szor a 19. szazad vé-
gén kerlilt sor, amikor Adolf Weber miotikumként al-
kalmazta a pilokarpint tartalmazo oldatot. Szembel-
nyomast csokkentd hatasat Schlegel irta le, ramutatva a
szer glaukomaban betoltott fontos szerepére [8].

Mara az emlitett szamos indikacid nagy része a
modernebb, célzottabb hatdsu szerek megjelenésével
eltint, csupan a pilokarpin szemészetben betoltott fon-
tos szerepe nem valtozott a hosszu évek alatt. Az utob-
bi években pedig felhasznalasainak wjabb alternativai-
ra deriil fény. A pilokarpin tobb, mint szdz évnyi fel-
hasznalassal a hata mogott az egyik legrégebben al-
kalmazott farmakon. Ez a dél-amerikai cserjébdl izo-
lalt alkaloid megélte felhasznalasanak virdgzasat,
majd hanyatlasat, de elképzelhetd, hogy az tjabb kli-
nikai kutatasok eredményeként indikacioinak kore
ujra bdviilni fog.
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