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Novinky le¢by bolesti — oblasti
inovaci

m Strategie lecby bolesti

Nove ucinneé molekuly

Nové aplikacni formy molekul jiz znamych
Nove invazivni techniky lecby bolesti

m Cile inovace. Zlepseni analgetického
efektu, zlepseni komfortu uzivani, snizeni
vyskytu nezadoucich udinkd.




Strategie lecby bolesti - novinky

m Zavedeni systemu ,elevator" u pacientt s
velmi silnou bolesti onkologickeho i
neonkologickeho puvodu

m Preskoceni II. stupné Zebricku WHO,
prechod primo z neopioidnich analgetik na
silny opioid.

m Zkraceni doby uptitrace analgeticke lecby
zbytecnym setrvavanim na II. stupni
zebricku.

Metodické pokyny 2009




WHO Zebricek lecby bolesti
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Nove ucinné molekuly
tapentadol

m Dualni analgeticky ucinek — agonista na p
opioidnich receptorech, blokator zpetného
\(/:;I/\lcgytavam noradrenalinu v synapsich

m Analgeticka potence na
pomezi slabeho a silneho
opioidu

m Nucynta, IR oralni tablet
50, /5 a 100mg

m V USA razen mezi
silné opioidy




Nové aplikacni formy znamych
molekul

Tramadol hydrochlorid

m Synteticky derivat opioidu kodeinu
(metabolit antidepresiva trazodonu)
m Dualni analgeticky

efekt
m Racemicka forma 2
enantiomeru
m Na trhu od roku
1977 (IR), 1990 (SR)
m Registrovan ve vice
nez 100 zemich svéta




Noax Uno — bifazicky efekt
uvolriovani

m Vnéjsi plast uvolni 25 % ucinné latka do
dvou hodin —~ rychly nastup analgetickeho
ucinku

m Vnitfni contramidoveé jadro (sitove
usporadana amyloza) uvolni zbyvajici latku
v dalSich 22 — 24 hodinach  stabilni
analgeticky efekt po dobu 24 hodin




Technologie CONTRAMID ©

- formovani semipermeabilni membrany
(zobrazen i nukle arni magnetickou resonanc i)

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




Nové aplikacni formy znamych
molekul
hydromorfon — OROS systém

Uginna latka hydromorfon, semisynteticky
analog morfinu

C.H MO, «HC




Hydromorfon

m Velmi silny pl agonista, slaby k agonista,
s minimalni afinitou k d receptortim

m Priblizné 5 x silngjsi nez morfin

m Metabolizuje se v jatrech na neaktivni

hydromorfon 3-glukuronid, ktery je vylucovan
moci.

m Nizka vazba na plazmaticke bilkoviny (<30%)

Dobre riditelny ucinek i u pacientl s
malnutrici, h;g:)oprotelnemu nebo uzivajicich

cetnou kom kaci

m I pri vysokych davkach nedochazi k rozvoji
tolerance (SPC)




OROS technologie

m OROS (Oral Release Osmotic System)

Osmoticky aktivni systém OROS?
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Kombinace znamych molekul
oxycodon + naloxon = Targin

Zacpa

Obtizne, méné caste

a malo vydatné
vyprazdnovani strev.

Z latinskeho stipo — cpat

Velky lékarsky slovnik
http://lekarske.slovniky.cz/pojem/konstipace




Patofyziologie vzniku
OIBD

Vazba opioidu na opioidni receptory stény GI
traktu (plexus myentericus, nervove a
endokrinni burky) —

l

- snizeni GI motility

- ovlivnéni endokrinni funkce
- ovlivnéni absorbce

- ovlivnéni perfuze GI traktu

Bell TJ., Sunil J., Miaschovski Ch. et al. The prevalence,Severity, and Impact of
Opioid-Induced Bowel Dzsfunction:Results of a US and European Patient Survey
(PROBE1). Pain Medicine 2008




Moznosti |écby zacpy

® Snizeni az vysazeni opioidni medikace
— omezeni moznosti kontroly bolesti
m Laxativa

— necilené misto ucinku,
nedostatecny efekt, nezadouci ucinky
(kfe¢e, nadymani, zvraceni...)

Od 2010 — Targin (oxycodon + naloxon)




Naloxon

m Opioidni antagonista na u opioidnich
receptorech

m Pri priichodu sténou zazivaciho traktu se
vaze na opioidni receptory

m First-pass effect 98-99% (!!1)
m Biologicka dostupnost po p.o. aplikaci < 2%

m PIné zachovava celkovy analgeticky ucinek
podaneho opioidu, cilené antagonizuje
projevy OBD




Targin

m Kombinace oxycodon — haloxon v poméru
2:1

m Signifikantni snizeni vyskytu OIBD

m Neni ovlivnén celkovy analgeticky efekt

m Nedostavuji se priznaky abstinencniho
syndromu




Novinky v lecbé pralomove bolest

Background pain treatment

O Typical breakthrough pain episode
@ Treatment with oral morphine




Nasalni fentanyl citrat - Instanyl

= Jednotliva davka 50-
200 mikrogramu

m Nastup ucinku 3-5
minut

m Doba trvani efektu
2-4 hodiny dle davky
m Cena: 30 euro/davka




Nové aplikacni formy znamych
molekul, Iécba pralomoveé bolesti
-nasalni fentanyl Instanyl

CHRONIC BACKGROUND PAIN




Neuromodulace — metoda stale
moderni (presto v CR vymirajici)




Prialt - ziconotide

m Syntenticky synteticky derivat toxinu z morského
mlze Conus magus

m Neopioidni analgetikum uréené pro pacienty kde
selhava subarachnoidalni aplikace morfinu.

m Blokator N typu kalciovych kanalt, blokuje
uvolnéni pronociceptivnich neurotransmitert v
CNS (glutamat, kalcitonin, substance P....)

m Od 2009 k dispozici
pacientdm v CR m/
(5 ro¢né, po schvaleni ZP)




Zaver

m V roce 2010 se mame opravdu na co tésit.
Prichazi fada novych preparattli, ktera jsou
nejenom drobné upravenou verzi stavajicich
lekd, ale ktera se jisté klinicky vyraznou mérou
budou podilet na zlepseni kontroly bolesti a
snizeni vyskytu nezadoucich ucinkd analgeticke
medikace. Doufejme jenom, Ze obdobny nazor
budou mit i ¢lenove uhradoveé komise a tyto
nové moderni Ieky se nestanou financéné zcela
nedostupnou teoretickou moznosti Iecby.
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