S3. Beta-2 agonisty

Definicia

Ako potencidlne latky zvysujiuce Sportovy vykon su beta-2
agonisty na zozname zakazanych latok. Terapeuticky sa tato
skupina lie¢iv pouziva na terapiu astmy - zlepsuju dychanie
rozsirenim priedusiek v plicach. Mézu sa podavat’ oralne
alebo inhala¢ne. Vo vysokych davkach tiez stimuluju
svalovy rast.

Uvod

Beta-2 agonisty st trvalo zakazané latky. Najznamej$imi
¢lenmi tejto skupiny latok su klenbuterol, formoterol
a salbutamol. Pocas poslednych rokov sa na zozname
zakazanych latok sa upravili niektoré pravidla tykajice sa
uzivania beta-2 agonistov. Povolené je inhalacné uzitie
urcitych beta-2 agonistov na terapiu astmy za predpokladu,
7e nebude prekroc¢end ich stanovena prahova hodnota.

e Astma a Sport

Astma je chronicky zapal sliznice dychacich ciest. Touto
chorobou trpi 5-10 % vSetkych l'udi. Na lieCbu sa pouZzivajl
astmatické inhalatory obsahujuce beta-2 agonisty. Medzi
elitnymi §portovcami bol v minulosti diagnostikovany 'ahky
az stredny deficit bronchidlnej funkcie vyrazne Castejsie ako
u beznej populacie. V dosledku toho im $portovi lekari casto
predpisovali lieky na astmu. Ludia, ktori nemajt
diagnostikovanu astmu auzivaji beta-2 agonisty z nich
nemaju ziaden prospech, prave naopak - trpia ich
neziadtcimi G¢inkami. V sucasnosti preto Sportovci netrpiaci
astmou uz viac antiastmatikd nepouzivaju.

V roku 2010 bol vo vzorke mocu
Spanielskeho cyklistu  Alberta
Contadora, ktory prave vyhral
Tour de  France najdeny
klenbuterol. Vitazstvo na Tour
bolo neplatné a on dostal zakaz
¢innosti na dva roky. (Obrazok:
Keystone / Dirk Waem)



e Budovanie svalov

Beta-2 agonisty podporuju syntézu proteinov, vo vysokych
davkach stimuluji budovanie svalov (anabolicky ucinok)
a stcasne podporuju spalovanie tukov. Prave to je dovod,
preco ich Sportovci pouzivaju ako alternativu miesto anabolik.
V niektorych krajinach sa beta-2 agonisty pouzivaju ilegalne
ako lieky podporujice rast vo vykrme zvierat (napriklad
klenbuterol). Na liecbu respiraénych poruch u zvierat sa vo

Svajéiarsku  pouZiva niekolko  veterinarnych liekov
obsahujtcich klenbuterol.

Utinky beta-2 agonistov

Adrenalin a  noradrenalin  poOsobia  prostrednictvom

Specifickych receptorov (alfa-1, alfa-2 a beta-1, beta-2)
nachadzajicich sa v rdoznych tkanivach vratane kostrového
svalstva ¢i tukového tkaniva. Beta-2 agonisty su latky, ktoré
stimuluju beta-2-adrenergné receptory, ¢im napodobnuji
ucinok adrenalinu a noradrenalinu. Tymto mechanizmom
uvolfiuju bronchialne svaly a rozSiruji dychacie cesty, ¢o
umoznuje zvysit' privod kyslika do pltc. Uzivanie beta-2
agonistov vo vysokych davkach ma anabolicky a stcéasne
hypolipidemicky uc¢inok.

Inhalované beta-2 agonisty ovplyviuju najméa hladké
svalstvo dychacich ciest.
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Stimuluju beta-2-adrenergné receptory v prieduskach
a tym sposobuju relaxaciu priedusiek.
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Uzivanie beta-2 agonistov vo vysokych davkach
stimuluje budovanie kostrovych svalov (anabolicky
ucinok) a znizuje hladinu telesného tuku.

1 rozSirenie dychacich ciest
1 rast kostrového svalstva

1 redukcia telesného tuku

Rakusky bodybuilder Andreas
Miinzer zomrel vo veku 31
rokov  nasledkom  zlyhania
organov  sposobeného rokmi
zneuzivanymi latkami dopingu.
Okrem steroidov a horménov
uzival aj klenbuterol. (Obrazok:
http://musclelearn.blogspot.ch/2
011/04/andreas-munzer.html)
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Agonista vs. antagonista

e Agonista

Z farmakologického hl'adiska je agonistom latka, ktora sa viaze
na bunkovy receptor (proteinovy komplex) a aktivuje signalnu
transdukciu v bunke. Agonistom méze byt latka produkovana
telom (adrenalin) alebo exogénna latka, ktora je schopna
vyvolat’ bunkova odpoved’. Beta-2 agonisty st agonistami beta-
2-adrenergnych receptorov.

e Antagonista

Antagonista je latka, ktord po naviazani na védzbové miesto
(receptor) agonistu nevyvola bunkovi odpoved’. Antagonista
tak brani uc¢inku agonistu.

Kratkodobo a dlhodobo posobiace beta-2 agonisty

Beta-2 agonisty sa viaZzu na beta-2-adrenergné receptory, ¢im
napodobiiuju u€inky adrenalinu a noradrenalinu. Stimulécia
beta-2-adrenergnych receptorov ovplyviiuje hlavne hladké
svaly priedusiek, ciev a maternice.

Rozlisujeme kratkodobo ucinné beta-2 agonisty (rychlo
posobiace) a dlhodobo posobiace beta-2 agonisty. Pri akutnej
liecbe obstrukénych chordb dychacich ciest, ako napr.
bronchialna astma sa pouZzivaju rychlo pdsobiace "uvoliiovace"
(salbutamol, fenoterol, reproterol), zatial ¢o dlhodobo
poOsobiace latky (salmeterol a formoterol) sa pouzivajii ako
"regulatory" pri dlhodobej liecbe.

Okrem nich st na trhu dostupné aj beta-2 agonisty s ultra
dlhodobym uc¢inkom, ktoré staci podavat’ len v jednorazovych
dennych davkach. (napr. indakaterol)
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Vicsina lie¢iv posobi na bunkové
receptory.  Bunkové  receptory
modzu viazat agonistov, ktori su
schopni vyvolat’ u¢inok alebo
antagonistov, ¢im dojde k blokade
ucinkov agonistov.
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Salbutamol: kratkodobo pdsobiaci

beta-2 agonista, povoleny na
inhaléné podanie v maximalnej
dennej davke 1600 pg/ den.

(Obrazok: Wikipedia)

HO OCH,3
CHs
HN N
H
OH
H™ "0

Formoterol: dlhodobo posobiaci
beta-2 agonista, povoleny na
inhaléné podanie v maximalnej
dennej davke 54 pg/ den. (Obrazok:

Wikipedia)



Najviac ovplyvnené Sporty

Beta-2 agonisty sa pouzivaji najmé pri vytrvalostnych Sportoch
ako napr. cyklistika, plavanie, bezecké lyZovanic a atletika.
V tychto disciplinach st obzvlast’ uzito¢né vysoké dodavky
kyslika. Rozsirenim dychacich ciest pomocou inhalacie beta-2
agonistov sa Sportovcei snazia dodat’ pl'icam vacsie mnozstvo
kyslika. Nedavne stadie vSak neposkytli jasny dokaz o takomto
ucinku. Naopak, neastmatici uzivajaci beta-2 agonisty
trpia neziaducimi G¢inkami tychto lie€iv.

Nahrada anabolik

Pre anabolicky a hypolipidemicky ucinok mézu byt beta-2
agonisty zneuzivané prakticky vo vsetkych Sportoch. Vdaka
tymto ucinkom st Siroko pouzivané hlavne u bodybuilderov.
Sluzia ako nahrada anabolik, pretoze maju menej negativnych,
najmé androgénnych vedl'aj$ich uc¢inkov.

V roku 2002 belgicka policia
vpadla do domu profesionalneho
cyklistu Franka Vandenbrouckeho
a nasla EPO, morfin a klenbuterol.
(Obrazok: Getty Images / AFP /
Joel Saget)



Neziaduce ucinky a nasledky zneuzivania beta-2
agonistov

Medzi neziaduce ucinky patri nadmerné potenie,
nepokoj, nekontrolovatel'né chvenie svalov (tremor) a zvysena
tepova frekvencia (tachykardia). Tieto ucinky su spdsobené
nespecifickou aktivaciou beta-1 receptorov v inych organoch.

e Srdcové ochorenia 6

ZvySena spotreba kyslika pri zrychleni srdcovej frekvencie

moze viest Kk nedostatoénej dodavke kyslika do buniek f !
srdcového svalu. To mdze spdsobit anginu pectoris (nahla

bolest na hrudniku v doésledku zhorSeného prietoku krvi

v myokarde). Dal§im moznym neZiaducim wéinkom je pokles

hladiny draslika v krvi, ¢o moze v niektorych pripadoch viest

ku vzniku arytmie.

Zneuzivanie beta-2 agonistov

e ZvySenie hladiny glukézy je  nebezpetné pre srdce
a moze sposobit’ aj tras svalov.
V doésledku zvySeného rozkladu glykogénu v pe€eni mdze nastat’

zvysenie hladiny glukézy v Krvi.



