Buprenorfin

Buprenorfin je semisynteticky opioid odvozeny od opiového alkoloidu thebainu, radi
se mezi opioidy. Byl patentovan v roce 1965 a na zacatku 80. let se zacal v Evropé i
USA uzivat jako analgetikum s vysokou mirou bezpecnosti a omezenym ndvykovym
potencidlem. (Temgesic 0,2 mg tablety k podjazykovému uziti, Temgesic ve formé
injekci 0,3 mg k nitrosvalovému a intravenéznimu uziti). Ackoliv je silnym analgetikem
a v hmotnostné srovnatelnych davkach je 33 krat (pfi IV/IM podani) az 100 krat
(naplastové a sublingvalni podani) Gc¢innéjsi nez morfin, patri do skupiny
parciadlnich agonistl/antagonistl a pfi zvysujicich se davkach nedochazi k dalsimu
prohlubovani Gcinku predevsim na Utlum dechovych a kardidlnich funkci. Jde o tzv.
stropovy ucinek (ceilling effect). Nejmensi doporucena davka injek¢niho
buprenorfinu 0,3 mg je stejné Gc¢inna jako 10 mg morfinu v kvalité analgezie i v Gtlumu
dechového centra. Dvojnasobnd davka prohloubi Gtlum bolesti, ale uz méné CNS
depresivni Ucinky.

Buprenorfin

Plsobi agonisticky na p (mu) opiatovém receptoru (OP3), jde o parcialniho

agonistu s vysokou vazebnou aktivitou, ale nizsi vnitfni aktivitou. Jeho Gcinek je submaximalni. Oproti morfinu jsou
Ucinky nizsi kvantitativné, ale ne kvalitativné. Pri vySSich davkach buprenorfin obsazuje vétsinu opidtovych
receptord a je témér nemozné jeho Gcinek prebit napr. heroinem, morfinem. To m{ze byt problém v 1é¢bé akutni
silné bolesti, postoperacni bolesti a vSude, kde je indikace plnych agonistl. V analgetickych davkéach je ale volny
dostatek receptord a je mozné napr. naplasti kombinovat s morfinem, fentanylem aj. opioidem pfi prilomovych
boletech aniz by doslo k oslabeni jejich analgetického Ucinku. Na k (kappa) a 6 (delta) opioidnim receptru

funguje jako antagonista.

Indikace

K analgetickému pouziti je v CR dostupny ve formé transdermalnich naplasti o sile 35 pg/h, 52,5 pg/h a 70 pg/h.
(Pod firemnim ndzvem Transtec, Bupretec aj..) Naplasti jsou indikovany v chronické Iécbé stredné silné az silné
bolesti. Nastup ucinku je pomaly, minimalnich analgetickym plazmatickych hladin je dosazeno béhem 24 hodin. Ty
se dale zvysuji po dobu dalSich 60 hodin a Gcinnost drzi po dobu 72-96 hodin. Pri dlouhodobém pouziti se
ustalenych plazmatickych koncentraci dosahuje béhem dvou az tfi aplikaci naplasti. Podle vyrobce je maximalni
doporucena denni davka 2 naplati o sile 70 pg/h, coz se rovna asi 3,2 mg buprenorfinu za den. Existuji studie,
kdy byly analgeticky Gc¢inné dadvky mnohem vyssi, napr. 7 mg IV v pooperacni bolesti.

K substitucni 1écbé pri zavislosti na opioidech a opidtech ve formé podjazykoveé rozpustnych (sublingvélnich)
tablet o silé 0,4 mg az 8 mg. Tablety se uzivaji vétSinou jedenkrat denné pri dlouhodobé substitu¢ni terapii, pfi
snizovani davek na detoxech se nékdy uplatiuje podavani ve dvou davkach (Subutex, Suboxone...). Bézna davka je
8-12 mg. Davky nad 16 mg se nepouzivaji.

Farmakokinetika

Buprenorfin je opioid s neobvykle dlouhym plisobenim. M& vysokou afinitu k opioidnim receptorlim a jeho
biologicky polocas je pFi SL aplikaci 36 hodin. Pri substituci se nékdy uplatfiuje ddvkovani jednou za 48 hodin
nebo vyjimecné i kazdy treti den. Kdy je podana budto dvojndsobnd nebo trojndsobné denni ddvka. Pacient
stabilizovany na 8 mg denné by tedy mohl uzivat v pondéli a stfedu 16 mg a v patek 24 mg. Takovy zplsob uzivani
ale neni bézny a naprosta vétsina pacientl uziva davku kazdy den. Diky silné vazbé na receptory plsobi
buprenorfin u pacientl zavislych na plnych opioidnich agonistech pfi soubé&zném podani jako antagonista a pUsobi
akutni syndrom z vysazeni. Proto se pri indukci substitu¢ni |éCby ¢eka, dokud klient neproziva slabé az mirné
abstinencni priznaky. Pak buprenorfin obsazuje uvolnéné receptory a ulevuje. Po morfinu a heroinu se ¢eka
vétsinou 12 hodin, po metadonu 24-36, nékdy radéji déle.

Ucinky

Buprenorfin zplsobuje Gcinky stejné nebo podobné jako ostatni opiodni analgetika. Nastup uéinku je opozdény i
pfi IV podani, nedochdzi tedy k "ndjezdu" jako pri uziti napr. heroinu. Pri tabletovém podani se efekt |éku rozviji
pomalu béhem 4 hodin a drzi v pIné sile 12-24 hodin, pri potlaceni abstinencnich priznakl i déle. Pri 1é¢bé bolesti
dadvkujeme po 6-8 hodinach.

Tlumi CNS, silné potlacuje bolest, potladuje uzkost, u netolerantnich uzivatell plsobi ¢asto nevolnost a
zvraceni. Pri dlouhodobém uzivani je konstantnim nezadoucim aéinkem zacpa. Na rozdil od ostatnich opioidd
plsobi buprenorfin jen minimalni sedativni Gc¢inky. Tlumi dechové centrum, plsobi povznesenou naladu, utlumuje
centrum pro kasel a plsobi svédéni, pfileZitostné retenci moci. Intoxikace nemusi byt na uzivateli napadna.
Buprenorfin je relativné bezpecnym Iékem. Nebezpecna kombinace je s jinymi CNS tlumicimi Idtkami. Jde hlavné o
soubézné uziti benzodiazepinl a alkoholu. Nebezpecnd je i aplikace do zily (zvlasté rozdrcenych tablet). V takovém
pripadé hrozi predavkovani, endokarditida, abscesy, devastace cévniho systému aj..

Abstinencni priznaky


https://www.wikiskripta.eu/w/Soubor:Buprenorphine.svg
https://www.wikiskripta.eu/w/Opioidn%C3%AD_analgetika
https://www.wikiskripta.eu/w/Morfin
https://www.wikiskripta.eu/w/CNS
https://www.wikiskripta.eu/w/Bolest
https://www.wikiskripta.eu/w/Abstinen%C4%8Dn%C3%AD_syndrom
https://www.wikiskripta.eu/w/Metadon
https://www.wikiskripta.eu/w/Absces

Po vysazeni buprenorfinu se rozviji odvykaci stav pomalu. Vétsinou je objektivné rozpoznatelny dva, tfi dny po
vysazeni. Je mirnéjsi nez odvykaci stav po heroinu, morfinu nebo metadonu, ale trva dlouhou dobu. Po dvou
tydnech byvaji pozorovéany vyrazné projevy véetné zvraceni, prujmu, nespavosti, panickych atak a silné
depresivni nalady. Uzivatel je unaveny, emoc¢né rozhozeny, mé rozsifené zornice, poti se, objevuje se husi klize,
kychani, bolesti a pocity télesného nepohodli. Odvykaci stav odeznivd béhem mésice, ale Gzkosti a nespavost mlze
pretrvavat jesté dlouhou dobu po vysazeni a bez podptrné psychiatrické |é¢by je velké riziko relapsu.
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