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TAPENTADOL HYDROCHLORID V LECBE AKUTNI A CHRONICKE BOLESTI

po nékolika desitkach let od objeveni trama-
dolu. S tramadolem ma i nékteré podobné
principy Ucinku. Tapentadol hydrochlorid se
dostal na ¢esky trh v roce 2011. Jeho uvedeni
predchézela fada klinickych studii, které slibo-
valy velmi dobry analgeticky efekt a unikatni
vlastnosti. V sou¢asné dobé mame s tapenta-
dolem hydrochloridem tedy jiz letité klinické
zkusenosti a mohu fici, Ze ve svych ocekava-
nich rozhodné nezklamal. K dispozici mame
jak retardované formy v gramézich od 50 do
250 mg, tak i rychle pusobici formy v grama-
zich 50-100 mg. Tapentadol hydrochlorid se
pomérné rychle za¢lenil do systému silnych
opioidl a zaujal vyznamné misto v systému
rotace opioidu (Schréder et al., 2010).

Tapentadol hydrochlorid je fazen mezi sil-
né opioidy nebo mezi tzv. atypické opioidy. To
znamena, ze jeho princip U¢inku neni zavisly
pouze na vazbé na opioidni receptory, aleina
jiném principu. Agonisticka aktivita na p-re-
ceptoru (MOR) zajistuje analgezii zejména pro
nociceptivni slozku bolesti a inhibice zpétné
resorpce noradrenalinu (NRI) zprostredkuje
silnou a2-agonistickou aktivitu s potencidlem
vyuziti u neuropatického typu bolesti. Tato
kombinace efektu plsobi synergickym zpu-
sobem, tedy dochézi k navyseni analgetického
efektu. Toto navyseni neni doprovézeno vyssim
vyskytem nezadoucich Gcink(, naopak, tapen-
tadol hydrochlorid ve srovnani s jinymi silnymi
opioidy vykazuje velmi nizky vyskyt nezadou-
cich ucinkd (Kozak et al., 2023).

Farmakokinetika

Tapentadol hydrochlorid je rychle vstifeba-
van; oralni biologickd dostupnost po jednorazo-
vém podani davky je kv(li rozsahlému first pass
effektu cca 32 %. Primarnim mistem metaboli-
zace jsou jatra. Prvni faze metabolizace pomoci
CYP P 450 hraje pouze minoritni roli, tapentadol
hydrochlorid nema aktivni metabolity. Diky to-
mu ho Ize pouzit i u pacientd s onemocnénim
jateriledvin (Vranova, 2023).

Lékové interakce

Tapentadol hydrochlorid se minimalné vaze
na plazmatické bilkoviny a neni metabolizovan
pres CYP 450. Vétsinové je metabolizovan glu-
kuronidizaci, tedy do lIékovych interakci vstupuje
zcela minimalné. To pfispiva k vyrazné bezpec-

nosti léku.

Bezpeclnost

Dlouhodoba bezpecnost tapentadol hyd-
rochloridu byla potvrzena v mnoha studiich.
Diky nizsi aktivité na p-receptoru plsobi tapen-
tadol hydrochlorid i mensi mnozstvi typickych
nezadoucich Géinkd. Rada studii dokazuje niz-
Siincidenci gastrointestindlnich nezddoucich
ucinka, zejména zacpy, ve srovnani s plnymi
u-agonisty, napt. oxykodonem. Snasenlivost ta-
pentadolu hydrochloridu byla v prvnich dnech
uzivani dokonce lepsi nez kombinace oxykodo-
nu/naloxonu. Incidence daldich nezadoucich
ucinkd je u tapentadolu hydrochloridu vyrazné
nizsi nez u klasickych opioidd, to se tykd i rizika
vzniku zavislosti (Vranovd, 2023).

Pozice tapentadolu
hydrochloridu v 1é¢bé akutni
bolesti

Tapentadol hydrochlorid je sice primar-
né uréen pro lé¢bu chronické neonkologické
bolesti, m{ize vsak sehrat i zajimavou roli v 1é¢-
bé bolesti akutni. Zde mohou najit uplatnéni
zejména jeho rychle nastupujici (IR) formy.
Zékladem lé¢by akutni bolesti je odstranéni
vyvolavajici pticny, jeji intenzita vsak mize
byt nepfijemna a pfi nedostate¢ném tlume-
ni mUze vést i ke komplikacim zdravotniho
stavu. IR formy tapentadolu hydrochloridu
umoznuji rychlé potlaceni bolestivého stavu.
Vhodna je zejména jejich kombinace s ne-
steroidnimi antiflogistiky (NSA). V pFipadé
predpokladané kratké dobé trvani bolesti
muzeme pouzit neselektivni NSA, v ptipadé,
ze predpokladame delsi trvani, kombinuje-
me tapentadol hydrochlorid s preferenc-
nimi NSA, napf. meloxicamem. Tato kom-
binace ptinasi pacientim vyraznou ulevu
a pfitom je zatizena minimem nezédoucich
ucinkd. V ptipadé delsiho trvani mizeme
vyuzit vytitrovanou IR davku tapentadolu
hydrochloridu k pfevedeni na tapentadol
s postupnym uvolfovanim (SR). Tapentadol
nabidne kvalitni analgezii svym dudlnim
principem ucinku, NSA potom potencuje
jeho analgeticky efekt a pokryje zanétlivou
komponentu bolesti. Toto se mlze uplatnit
napfiklad u pourazové bolesti, bolesti po
drobnych chirurgickych zékrocich nebo tre-
ba u akutnich bolesti pohybového aparatu.
IR formy tapentadolu jsou také vhodné ja-
ko zachranna medikace vSude tam, kde dojde
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k akutnimu zhor3eni chronického bolestivého
stavu. Optimalné se IR forma kombinuje s SR
tapentadolem hydrochloridem, Ize jej vSak po-
uzit u pacientd s nastavenou medikaci i jinym
opioidem, napt. oxycodonem nebo transder-

malnimi opioidy.

Tapentadol hydrochlorid v |é¢bé
chronické neonkologické bolesti

Hlavni doménou tapentadolu hydrochlo-
ridu je [é¢ba chronické neonkologické bolesti.
Zde se predevsim uplatfiuji jeho unikatni vlast-
nosti. Diky dudinimu principu tlumeni bolesti je
vhodny jak pro [é¢bu bolesti nociceptivni, tak
i pro 1é¢bu bolesti neuropatické. Oproti ostat-
nim silnym opioidtm vynika predevsim velmi
nizkym vyskytem nezadoucich ucinkd. Tento
fakt jednoznacné vyplynul z ¢etnych klinickych
studii a mohu ho pIné potvrdit i z vlastni zkuse-
nosti. Existuje urcité procento populace, které
nesnasi témér jakoukoliv opioidni medikaci. Jeji
uzivani je doprovézeno nauzeou a zvracenim.
Doposud jsme témto pacientim doporucovali
naplastové formy opioid(, ale i ty byvaly obcas
$patné snaseny. Teprve pfichod tepantadolu
hydrochloridu pfindsi feseni. Vyskyt nezadou-
cich Gcinkd je spise raritni. Toho si vSak bohuzel
v3imli i platci zdravotni péce a vytvofili pro ta-
pentadol dvoji systém uhrady. Pokud je nasa-
zen jako lék prvni volby, pacient si musi uhradit
relativné velky doplatek. Pokud je v3ak nasazen
jako Iék druhé volby v pfipadech, kdy jiny silny
opioid mél nezadouci tcinky, pacient mé narok
na zvysenou uhradu a tapentadol je hrazen
zcela. Toto bohuzel odsouva tepentadol jako
lék druhé volby.

Jak vypadad nejcastéjsi pacient indikova-
ny na lécbu tapentadolem hydrochloridem?
Pacient aktivniho véku ptichazejici pro chro-
nicky lumboischiadicky syndrom. V medikaci
jsou zkouseny slabé opioidy, nej¢astéji trama-
dol nebo kombinovany preparat tramadol/
paracetamol. Ktomu na neuropatickou bolesti
dostava pregabalin 150 mg 2x denné, tedy
v dostate¢né davce. Nicméné analgeticky
efekt 1é¢by je stale nedostatecny. Tento paci-
ent je plné indikovany k pfechodu na silnou
opioidni 1é¢bu. Mizeme volit transdermalni
opioid, vzhledem k neuropatické komponenté
bolesti nejlépe buprenorfin, ktery je nyni nové
ivnaplastech s niz3i gramazi a tydennim inter-

valem vymény. Nebo mdzeme zvolit peroralni
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