) ZPOMEZi NEUROLOGIE
BUPRENORFIN JAKO NOV ECBE CHRONICKE BOLEST

B na rozdil od atypickych opioidl nemaji
stropovy efekt (dalsi zvySovani davky ne-
vede ke zvyseni analgetické odezvy), coz
jevyuzivano v 1é¢bé silné nddorové bolesti

Buprenorfin jako atypicky
opioid

Buprenorfin je parcialni p-receptorovy
agonista a byl dosud dostupny v transder-
madlnich naplastech pro l1é¢bu stiedné sil-
né az silné chronické bolesti nddorového
i nenadorového plvodu. Dostupny byl dosud
v naplastech s fizenym uvolfiovénim 35 pg/h,
52,5 ug/h nebo 70 pg/h. Pti potiebé indikace
nizsi davky nez 35 ug/h byl dosud v praxi
vyuzivan postup off-label a naplast bylo
doporuceno rozstfihnout na dva (17,5 pg/h)
nebo ¢tyfi (8,75 pg/h) stejné dily, aniz by
bylo poruseno fizené uvolfiovani |éc¢ivé lat-
ky (Likar, 2006). Niz3i davka buprenorfinu
byla vyuzivana zejména u stfedné silnych
nenddorovych vertebrogennich bolesti ne-
bo u bolesti kloubl. Buprenorfin ma vyso-
kou miru afinity k plazmatickym proteinm
(96-98 %), nicméné vaze se prednostné na
alfa a beta globuliny a méné na albumin,
s jinymi léky. V disledku zvysené lipofility
prostupuje pifes hematoencefalickou bari-
éru. Je metabolizovan v jatrech systémem
cytochromu P450 (CYP3A4 a CYP2(C8) za
vzniku aktivniho metabolitu norbuprenor-
finu a dale prostfednictvim uridindifosfat
glukuronosyltransferaz (UGT2B7 a UGT1A1)
za vzniku neaktivniho metabolitu norbupre-
norfin glukuronidu. Zhruba 50-70 % léciva
se vylucuje stolici, pouze 15 % moci, bupre-
norfin je proto mozné vyuzit u pacientt s re-
nalni insuficienci a u nemocnych s mirnym
a stfedné zdvaznym jaternim selhavanim
bez nutnosti upravy dévek. Ekvianalgetické
davky se silnymi opioidy fentanylem a mor-
phinem shrnuje tabulka 1.
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Tab. 1. Ekvianalgetické ddvky buprenorfinu

Transdermal | Transdermal | Oral morphine
buprenorphi- | fentanyl (mg)

ne (ug/h) (ng/h)

35 25 60

70 50 90

105 75 120

140 100 180

Buprenorfin jako novinka
v jiném davkovani

Od 1. dubna 2023 je dostupny buprenor-
fin v novém davkovacim schématu. Jedna se o
transdermalni naplasti s obsahem buprenorfi-
nu uvoliujici davky 5, 10, 15, 20, 30 a 40 pg/h.
Uhradu ze zdravotniho pojiténi maji aktualné
sily 5,20, 30 a 40 pg/h. Jsou indikovany k terapii
stfedné silné nenadorové bolesti u dospélych
pacientt v pripadech, kdy je k dosazeni dosta-
te¢né analgezie nutné podani opioidd. Nejsou
vhodné k 1é¢bé akutni bolesti. BEhem zahdjeni
1écby mUze byt potieba podavat pacientim
kratkodobé puUsobici analgetika az do doby plné
ucinnosti pfipravku. Median doby, za kterou
transdermdlni naplast o sile uvolfovani 10 ug
buprenorfinu/h dosahne detekovatelné kon-
centrace, predstavuje 17 hodin. Davku bupre-
norfinu je mozné zvysovat dle indikace po tfech
dnech, kdy se ustali u¢inek podané davky, dle
doporuceni SPC (Sp. zn. sukls63698/2022). Pfi
zvySovani davky se pouzivana davka tran-
sdermalni néaplasti nahradi naplasti o vys3si
sile nebo se k dosazeni pozadované davky

aplikuje na rGizna mista kombinace naplas-
ti. Maximalni celkovd uvolfiovana davka
buprenorfinu je 40 ug/h. Nedoporucuje se
aplikovat vice nez dvé naplasti ve stejnou
dobu (SPC, Buprenorfin). Naplast se aplikuje
kazdy sedmy den, coz pfedstavuje pro paci-
enty i oSetfujici persondl jisté velkou vyho-
du. K dispozici nyni nové na ¢eském trhu je
buprenorfin v naplastech s uvolfiovanim 5,
20 a 40 pg/h.

Buprenorfin 5, 20, 40 pg/h

vyhody jeho pouziti

B Pusobijako parcidlni agonista na p-opioid-
nich receptorech a jako antagonista nak-a
&-opioidnich receptorech (Tab. 2).

B Pravdépodobné pusobi vice na misni
opioidni receptory nez na mozkové, coz
potencidlné omezuje klasické nezadouci
ucinky, které provazeji Iécbu opioidy (eu-
forie, zavislost, respiracni deprese) (Tab. 2).

B Vyhodou terapie je jednoduchd manipu-
lace s néplasti s prodlouzenym interva-
lem vymény 7 dni a snadna titrace davky
buprenorfinu.

B Buprenorfin md dostate¢nou analgetickou
ucinnost, pfedstavuje bezpecnou a dob-
fe tolerovanou moznost |é¢by chronické
bolesti (Fricova et al., 2022).
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Tab. 2. Opioidy maji rdznou afinitu pro navdzdni na receptory (Quirion et al, 2021)

Agonisté opioidniho Afinita pro navazani k receptoriim

receptoru mu, p kappa, K delta, &
Morfin +++ + -
Fentanyl +++ - -
Tramadol + - -
Oxykodon ++ -
Kodein + - -
Metadon +++ - -
Hydromorfon +++ - -
Buprenorfin?* + (¢astecny) - -
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