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Novinky lNovinky lééččby bolesti by bolesti –– oblasti oblasti 
inovacinovacíí

�� Strategie lStrategie lééččby bolestiby bolesti
�� NovNovéé úúččinninnéé molekulymolekuly
�� NovNovéé aplikaaplikaččnníí formy molekul jiformy molekul jižž znznáámýchmých
�� NovNovéé invazivninvazivníí techniky ltechniky lééččby bolestiby bolesti

�� CCííle inovace. Zleple inovace. Zlepššeneníí analgetickanalgetickéého ho 
efektu, zlepefektu, zlepššeneníí komfortu ukomfortu užžíívváánníí, sn, sníížženeníí
výskytu nevýskytu nežžáádoucdoucíích ch úúččinkinkůů..



Strategie lStrategie lééččby bolesti by bolesti -- novinkynovinky

�� ZavedenZavedeníí systsystéému mu „„elevatorelevator““ u pacientu pacientůů s s 
velmi silnou bolestvelmi silnou bolestíí onkologickonkologickéého i ho i 
neonkologickneonkologickéého pho půůvoduvodu

�� PPřřeskoeskoččeneníí II. stupnII. stupněě žžebebřřííččku WHO, ku WHO, 
ppřřechod pechod přříímo z mo z neopioidnneopioidnííchch analgetik na analgetik na 
silný silný opioidopioid..

�� ZkrZkráácenceníí doby doby uptitraceuptitrace analgetickanalgetickéé llééččby by 
zbytezbyteččným setrvným setrváávváánníím na II. stupni m na II. stupni 
žžebebřřííččku.ku.

MetodickMetodickéé pokyny 2009pokyny 2009



WHO WHO žžebebřřííčček lek lééččby bolestiby bolesti
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NovNovéé úúččinninnéé molekulymolekuly
tapentadoltapentadol

�� DuDuáálnlníí analgetický analgetický úúččinek inek –– agonistaagonista na na µµ
opioidnopioidnííchch receptorech, receptorech, blokblokáátortor zpzpěětntnéého ho 
vychytvychytáávváánníí noradrenalinunoradrenalinu v synapsv synapsíích ch 
CNSCNS

�� AnalgetickAnalgetickáá potence na potence na 
pomezpomezíí slabslabéého a silnho a silnéého ho 
opioiduopioidu

�� NucyntaNucynta, IR or, IR oráálnlníí tabletytablety
50, 75 a 100mg50, 75 a 100mg

�� V USA V USA řřazen meziazen mezi
silnsilnéé opioidyopioidy



NovNovéé aplikaaplikaččnníí formy znformy znáámých mých 
molekulmolekul

TramadolTramadol hydrochloridhydrochlorid
�� Syntetický derivSyntetický deriváát t opioiduopioidu kodeinukodeinu

(metabolit (metabolit antidepresivaantidepresiva trazodonutrazodonu))
�� DuDuáálnlníí analgetickýanalgetický

efektefekt
�� RacemickRacemickáá forma 2 forma 2 

enantiomerenantiomerůů
�� Na trhu od roku Na trhu od roku 

1977 (IR), 1990 (SR)1977 (IR), 1990 (SR)
�� RegistrovRegistrováán ve vn ve vííce ce 

nenežž 100 zem100 zemíích svch svěětata



NoaxNoax UnoUno –– bifbifáázickýzický efekt efekt 
uvoluvolňňovováánníí

�� VnVněějjšíší plplášášťť uvolnuvolníí 25 % 25 % úúččinninnéé lláátka do tka do 
dvou hodin     rychlý ndvou hodin     rychlý náástup analgetickstup analgetickéého ho 
úúččinkuinku

�� VnitVnitřřnníí contramidovcontramidovéé jjáádro (sdro (sííťťovověě
uspouspořřáádandanáá amylamylóózaza) uvoln) uvolníí zbývajzbývajííccíí lláátku tku 
v dalv dalšíších 22 ch 22 –– 24 hodin24 hodináách     stabilnch     stabilníí
analgetický efekt po dobu 24 hodinanalgetický efekt po dobu 24 hodin



45 min 8 hod 16 hod

Min.

Max.

Biomacromolecules. 2005;6(6):3367-72 

Technologie CONTRAMID ®

- formování semipermeabilní membrány
(zobrazenzobrazen íí nuklenukle áárnrn íí magnetickou resonancmagnetickou resonanc íí))



NovNovéé aplikaaplikaččnníí formy znformy znáámých mých 
molekulmolekul

hydromorfonhydromorfon –– OROS systOROS systéémm
ÚÚččinninnáá lláátka tka hydromorfonhydromorfon, , semisyntetickýsemisyntetický

analog morfinuanalog morfinu



HydromorfonHydromorfon
�� Velmi silný Velmi silný µµ1 1 agonistaagonista, slabý , slabý κκ agonistaagonista,,
s minims minimáálnlníí afinitou k afinitou k δδ receptorreceptorůůmm
�� PPřřibliibližžnněě 5 x siln5 x silněějjšíší nenežž morfinmorfin
�� Metabolizuje se v jMetabolizuje se v jáátrech na neaktivntrech na neaktivníí

hydromorfonhydromorfon 33--glukuronidglukuronid, který je vylu, který je vyluččovováán n 
momoččíí. . 

�� NNíízkzkáá vazba na plazmatickvazba na plazmatickéé bbíílkoviny (lkoviny (<<30%)30%)
DobDobřře e řřiditelný iditelný úúččinek i u pacientinek i u pacientůů s s 
malnutricmalnutricíí, , hypoproteinhypoproteinéémimiíí nebo unebo užžíívajvajííccíích ch 
ččetnou etnou komedikacikomedikaci

�� I pI přři vysokých di vysokých dáávkvkáách nedochch nedocháázzíí k rozvoji k rozvoji 
tolerance (SPC)tolerance (SPC)



OROS technologieOROS technologie

�� OROS (OROS (OOral ral RReleaseelease OOsmoticsmotic SSystemystem))



Kombinace znKombinace znáámých molekulmých molekul
oxycodonoxycodon + + naloxonnaloxon = = TarginTargin

ZZáácpacpa
ObtObtíížžnnéé, m, méénněě ččastastéé
a ma máálo vydatnlo vydatnéé
vyprazdvyprazdňňovováánníí ststřřev. ev. 
Z latinskZ latinskéého ho stipostipo –– cpcpáátt

Velký lVelký léékakařřský slovnský slovnííkk
http://http://lekarskelekarske..slovnikyslovniky..czcz/pojem/konstipace/pojem/konstipace



Patofyziologie vzniku Patofyziologie vzniku 
OIBDOIBD

Vazba Vazba opioiduopioidu na na opioidnopioidníí receptory streceptory stěěny GI ny GI 
traktu (traktu (plexusplexus myentericusmyentericus, nervov, nervovéé a a 
endokrinnendokrinníí bubuňňky)ky)

-- snsníížženeníí GI motilityGI motility
-- ovlivnovlivněěnníí endokrinnendokrinníí funkcefunkce
-- ovlivnovlivněěnníí absorbceabsorbce
-- ovlivnovlivněěnníí perfperfůůzeze GI traktuGI traktu

Bell TJ., Bell TJ., SunilSunil J., J., MiaschovskiMiaschovski ChCh. . etet alal. . TheThe prevalence,prevalence,SeveritySeverity, , andand ImpactImpact ofof
OpioidOpioid--InducedInduced BowelBowel DzsfunctionDzsfunction::ResultsResults ofof a US a US andand EuropeanEuropean PatientPatient SurveySurvey

(PROBE1). (PROBE1). PainPain MedicineMedicine 20082008



MoMožžnosti lnosti lééččby zby záácpycpy

�� SnSníížženeníí aažž vysazenvysazeníí opioidnopioidníí medikacemedikace
omezenomezeníí momožžnosti kontroly bolestinosti kontroly bolesti

�� LaxativaLaxativa
necnecíílenlenéé mmíísto sto úúččinku, inku, 

nedostatenedostateččný efekt, nený efekt, nežžáádoucdoucíí úúččinky inky 
(k(křřeečče, nadýme, nadýmáánníí, zvracen, zvracení…í…))

Od 2010 Od 2010 –– TarginTargin ((oxycodonoxycodon + + naloxonnaloxon))



NaloxonNaloxon

�� OpioidnOpioidníí antagonista na antagonista na µµ opioidnopioidnííchch
receptorechreceptorech

�� PPřři pri průůchodu stchodu stěěnou zanou zažžíívacvacíího traktu se ho traktu se 
vváážže na e na opioidnopioidníí receptoryreceptory

�� FirstFirst--passpass effecteffect 9898--99% (!!!)99% (!!!)
�� BiologickBiologickáá dostupnost po p.o. aplikaci dostupnost po p.o. aplikaci << 2% 2% 
�� PlnPlněě zachovzachováávváá celkový analgetický celkový analgetický úúččinek inek 

podanpodanéého ho opioiduopioidu, c, cíílenleněě antagonizujeantagonizuje
projevy OBDprojevy OBD



TarginTargin

�� Kombinace Kombinace oxycodonoxycodon –– naloxonnaloxon v pomv poměěru ru 
2:12:1

�� SignifikantnSignifikantníí snsníížženeníí výskytu OIBDvýskytu OIBD
�� NenNeníí ovlivnovlivněěn celkový analgetický efektn celkový analgetický efekt
�� NedostavujNedostavujíí se pse přřííznaky abstinenznaky abstinenččnníího ho 

syndromusyndromu



Novinky v lNovinky v lééččbběě prprůůlomovlomovéé bolestibolesti



NasNasáálnlníí fentanylfentanyl citrcitráát t -- InstanylInstanyl

�� JednotlivJednotliváá ddáávka 50vka 50--
200 mikrogram200 mikrogramůů

�� NNáástup stup úúččinku 3inku 3--5 5 
minutminut

�� Doba trvDoba trváánníí efektu  efektu  
22--4 hodiny dle d4 hodiny dle dáávkyvky

�� Cena: 30 euro/dCena: 30 euro/dáávkavka



NovNovéé aplikaaplikaččnníí formy znformy znáámých mých 
molekul, lmolekul, lééččba prba průůlomovlomovéé bolestibolesti

--nasnasáálnlníí fentanylfentanyl InstanylInstanyl



NeuromodulaceNeuromodulace –– metoda stmetoda stáále le 
modernmoderníí (p(přřesto v esto v ČČR R vymvymíírajrajííccíí))



PrialtPrialt -- ziconotideziconotide

�� SyntentickýSyntentický syntetický derivsyntetický deriváát toxinu z mot toxinu z mořřskskéého ho 
mlmlžže e ConusConus magusmagus

�� NeopioidnNeopioidníí analgetikum uranalgetikum urččenenéé pro pacienty kde pro pacienty kde 
selhselháávváá subarachnoidsubarachnoidáálnlníí aplikace morfinu.aplikace morfinu.

�� BlokBlokáátortor N typu kalciových kanN typu kalciových kanáállůů, blokuje , blokuje 
uvolnuvolněěnníí pronociceptivnpronociceptivnííchch neurotransmiterneurotransmiterůů v v 
CNS (CNS (glutamglutamáátt, , kalcitoninkalcitonin, substance P, substance P…….).)

�� Od 2009 k dispozici Od 2009 k dispozici 
pacientpacientůům v m v ČČR R 
(5 ro(5 roččnněě, po schv, po schváálenleníí ZP)ZP)



ZZáávvěěrr

�� V roce 2010 se mV roce 2010 se mááme opravdu na co tme opravdu na co těěššit. it. 
PPřřichicháázzíí řřada nových preparada nových preparááttůů, kter, kteráá jsou jsou 
nejenom drobnnejenom drobněě upravenou verzupravenou verzíí ststáávajvajííccíích ch 
lléékkůů, ale kter, ale kteráá se jistse jistěě klinicky výraznou mklinicky výraznou měěrou rou 
budou podbudou podíílet na zleplet na zlepššeneníí kontroly bolesti a kontroly bolesti a 
snsníížženeníí výskytu nevýskytu nežžáádoucdoucíích ch úúččinkinkůů analgetickanalgetickéé
medikacemedikace. Doufejme jenom, . Doufejme jenom, žže obdobný ne obdobný náázor zor 
budou mbudou míít i t i ččlenovlenovéé úúhradovhradovéé komise a tyto komise a tyto 
novnovéé modernmoderníí llééky se nestanou finanky se nestanou finanččnněě zcela zcela 
nedostupnou teoretickou monedostupnou teoretickou možžnostnostíí llééččby.by.



DDěěkuji za pozornostkuji za pozornost

marek.hakl@fnusa.czmarek.hakl@fnusa.cz
www.www.painpain..czcz


