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aktivitou. Vyssi davky u lékU této skupiny prindseji i vyssi analgeticky efekt
a jsou vhodné k lécbé akutni i chronické bolesti.

Parcialni agonisté s vysokou afinitou k mi receptoru, ale nizsi vnitini
aktivitou, odliSnou u jednotlivych zastupcd (buprenorfin mi agonista,
kappa antagonista a nalbufin mi antagonista, kappa agonista).

Je u nich pfi velmi vysokych davkach popisovan stropovy efekt pro
analgezii, tzn. ze od urcité hladiny dalsi zvyseni nepfinasi vetsi Ulevu od

bolesti, ale je vyssi riziko kumulace nezadoucich ucinka.

Agonisté-antagonisté s afinitou a vnitini aktivitou ke kappa a delta
receptory, afinitou k mi receptoru, ale bez vnitini aktivity.

Antagonisté maji vysokou afinitu ke véem tfem receptordm, ale ne-
vykazuji na nich vnitfni aktivitu (naloxon, naltrexon, nalmefen, naloxegol,
methylnaltrexon a alvimopan), v injekéni formeé je naloxon vyuzivan jako
antidotum, v peroralni formé v kombinaci s agonistou k omezeni zacpy,
naltrexon i nalmefen v odvykaci 1é¢bé zavislosti na opioidech a alkoholu.

V neurologii maji v 1é¢bé bolesti dulezité misto zejména fentanyl,
buprenorfin, oxycodon a tapentadol.

Fentanyl jako Cisty agonista nema stropovy efekt, je 100x silngjsi opro-
ti morfinu. Viykazuje ¢astecné serotoninergni aktivitu, tim je dana jeho
vzajemna interakce s jinymi serotoninmimetickymi léky (SSRI, triptany...),
degradaci cestou izoenzym CYP P 450 ¢astecné ovliviiuje metabolismus
warfarinu (CYP 3A4). K dispozici jsou pro lé¢bu chronické bolesti transder-
malni formy s pozvolnym uvolfiovanim, davkovani je velmi individualni
naplast se méni 1X za 3 dny, je nutna postupna titrace a Uprava, zavisi na
typu a intenzité bolesti, rovnéz i toleranci pacienta. U chronické nenadoro-
vé bolesti se zacinad vzdy nejnizsi davkou od 12,5 ug titrovanou do ucinné
Ulevy od bolesti, u silné onkologické bolesti mize pfesahnout i 300 ug 1x
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a 72 hodin. Transmukodzni formy (sublingvalni, bukalni a nazalni aplikace)
majf uplatnéni u onkologické prdlomové bolesti. U¢inek by mél pfi sprav-
né zvolené davce nastoupit do 10-15 minut, dostatecny je az po ucinné
titraci a soucasné musi mit pacient dobfe nastavenou zakladni opioidni
medikaci. Jednorazove |ze podat 100-800 ug, max. 4xD, u nazalni aplikace
50-200 ug.

Buprenorfin je fazen jako agonista mi, antagonista kappa receptor(,
ma stropovy efekt, ale dle literatury se zd3, Zze jeho vyznam mUze byt
precenovan. Nejrozsifenéjsi formou v [é¢bé chronické stfedné silné a sil-
né bolesti, ktera nereaguje na neoipiodni analgetika, jsou transdermalni
naplasti, aplikuje se 1x za 72-96 hodin dle SPC. Ma vyborny bezpecnostni
profil a je popisovan dobry efekt u neuropatické bolesti. Maximalni dopo-
rucena davka dle SPC je 140 ug, Ize podavat i u renalni a jaternf insuficience.
Injekeni a sublingualni formy nejsou vyuzivany v 1é¢bé chronické bolesti.

Oxycodon je indikovan v lecbeé silné bolesti, pokud nejsou dostatecnée
efektivni neopioidni analgetika. S vyhodou je vyuzivan u akutni, chronic-
ké i neuropatické bolesti. Pocatecni davka dle SPC se doporucuje od 5,
resp. 10mg a 12 hodin, rovnéz by méla byt postupné titrovana dle efektu
a tolerance pacienta. Pfi neovlivnitelné zacpeé je k dispozici kombinace
s naloxonem, jeho vedlejsi indikaci je syndrom neklidnych nohou, ktery
nereaguje na terapii agonisty dopaminu a l-dopa.

Hydromorfon v tabletach s pozvolnym uvolnovanim je rovnéz vhodny
k lécbé chronicke bolesti. Ma relativné malé mnozstvi Iékovych interakdi,
nemetabolizuje se cestou CYP 450, vylucuje se prevazne stolici, a tak je
vhodny i u rendlni insuficience, je i dobfe tolerovan u seniorU. Titrace davky
musi byt rovnéz pozvolnad, v pocatku lécby od 2 mg a 12 hod., maximalni
denni davka 64 mg je vyhrazena spiSe pro onkologickou bolest.
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