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dosaženo přibližně za 1 hodinu, zatímco 
po podání náplastí přibližně za 8 hodin. 
Průměrná maximální plazmatická kon-
centrace (c

max
) byla po podání náplas-

ťové formy nižší než po podání kapslí. 
Rivastigminové náplasti proto předsta-
vují lepší lékovou formu, pokud se týká 
udržení stálé koncentrace látky v plazmě 
bez častějších výkyvů a výskytu nežádou-
cích účinků, než perorální formy (kapsle, 
roztok).

Klinické zkušenosti a výhody 
náplasťové formy

V řadě rozsáhlých kontrolovaných 
dvojitě zaslepených randomizovaných 
studií prokázal rivastigmin příznivé ovliv-
nění nejen paměti a dalších kognitivních 
funkcí, ale také aktivit všedního života 
a tzv. behaviorálních a psychologických 
příznaků demence, především poruch 
chování a přidružených psychotických 
příznaků (halucinací, iluzí, bludů). Kli-
nická studie IDEAL (6měsíční dvojitě 
zaslepená, placebem kontrolovaná mul-
ticentrická studie) porovnávala účinnost 
a snášenlivost rivastigminu ve formě to-
bolek a ve formě transdermální náplasti. 
Bylo prokázáno, že cílová dávka rivastig-
minu obsažená v náplasti o velikosti 
10 cm2 vede ke srovnatelné účinnosti 
jako nejvyšší dávky rivastigminu podáva-
né ve formě tobolek (2× 6 mg). Výskyt 
nežádoucích účinků typu nauzea a zvra-
cení byl výrazně nižší u transdermálních 
náplastí v porovnání s tobolkami. V této 
klinické studii nebyl nalezen statisticky 
významný rozdíl mezi výskytem nežádou-
cích příhod u skupiny pacientů léčených 
rivastigminem transdermální náplastí 
o velikosti 10 cm2 a skupinou pacientů 
užívajících placebo. 

Dávkování 
Náplasti se aplikují 1× za 24 hodin 

a umožňují jednostupňovou titraci. Prv-
ní čtyři týdny se podává náplast o ve-
likosti 5 cm2, uvolňující 4,6 mg účinné 
látky/24hod. Takto absorbované množ-
ství rivastigminu odpovídá perorálnímu 
podání dávky 3 mg 2× denně. Při dobré 
snášenlivosti se již od pátého týdne po-
dává 1× denně náplast o velikosti 10 cm2, 
z níž se během 24 hodin uvolní množství 
rivastigminu odpovídající přibližně dávce 

6 mg 2× denně v kapslové formě. Léko-
vou absorpci a biologickou dostupnost 
může podstatně ovlivnit i místo, kam je 
náplasťová forma rivastigminu apliko-
vána. Nejlépe se látka vstřebává z horní 
nebo spodní části zad, horní části paže 
nebo z hrudi. Dalším doporučeným mís-
tem aplikace je dolní část paže. 

Závěr
Náplasťová forma rivastigminu oproti 

perorální formě podstatně omezuje kolí-
sání koncentrace látky v plazmě a snižuje 
výskyt nežádoucích gastrointestinálních 
účinků, které jsou u náplastí srovnatelné 
s výskytem u placeba. Zlepšuje se com-
pliance k léčbě. Náplasťová léková forma 
umožňuje dosahovat maximálních léčeb-
ných dávek u většího počtu pacientů. 
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Rivastigmin je látka vyvinutá far-
maceutickou společností Novartis, která 
se používá od roku 1997 ve formě tobo-
lek k léčbě mírné a středně těžké demen-
ce při Alzheimerově chorobě a od roku 
2006 i v léčbě demence při Parkinsono-
vě nemoci. Mechanismem jeho účinku je 
blokáda mozkových cholinesteráz. Nově 
uváděná léková forma ve formě náplas-
tí umožňuje dosáhnout maximálních 
účinných koncentrací u vyššího počtu 
pacientů a výskyt nežádoucích účinků 
snižuje na úroveň placeba. 

Charakteristika 
Rivastigmin patří mezi karbamátové 

deriváty a je tzv. pseudoireverzibilním 
inhibitorem enzymů acetylcholinesterázy 
a butyrylcholinesterázy, na které se váže 
kompetitivně k acetylcholinu. Inhibu-
je zejména jejich monomerní G1 formy, 
které u Alzheimerovy choroby, demen-
ce s Lewyho tělísky a Parkinsonovy ne-
moci s demencí převažují nad normálně 
přítomnými tetramerními formami G4. 
Zvýšená dostupnost acetylcholinu v moz-
ku má symptomatický účinek na projevy 
demence.

Farmakokinetika
Rivastigmin je v 97 % sám odbouráván 

enzymy, které blokuje, což je významné 
z hlediska minimálních interakcí s ostat-
ními farmaky. Z téhož důvodu jeho úči-
nek přetrvává déle než jeho koncentrace 
v plazmě. Rychle dosažené vrcholy plaz-
matické koncentrace u perorální formy 
zřejmě vedou mechanismem centrální 
in hi bice cholinesteráz k nežádoucím gas-
trointestinálním účinkům (nejčastěji ne-
chutenství, nauzea, vomitus, průjem).To 
v některých případech znemožňuje titra-
ci z minimální účinné dávky (2× 3 mg) až 
na nejúčinnější dávku 2× 6 mg. Vstřebá-
vání je rovněž ovlivněno příjmem potravy. 
Tyto nedostatky zcela odstraňuje náplas-
ťová léková forma (Exelon transdermál-
ní náplast, Novartis). Ve srovnávací stu-
dii rivastigminu v kapslích a náplastech 
bylo zjištěno, že po podání kapslí je t
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Více informací na www.edukafarm.cz


