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Pregabalin je v České republice 

schválen k užití v indikacích periferní či 

centrální neuropatické bolesti, u gene-

ralizované úzkostné poruchy a jako pří-

datná léčba u dospělých s parciálními 

záchvaty. Jedná se o látku příbuznou 

gabapentinu (zastřešující termín: ga-

bapentinoidy). Jakožto farmakologicky 

účinný S-enantiomer kyseliny 3-isobu-

tyl-gama-aminomáselné se s vysokou 

afi nitou váže na alfa-2-delta podjednot-

ku napěťově řízených kalciových kanálů, 

což zabrání infl uxu kalcia do nitra neu-

ronového výběžku. S uvedenou pod-

jednotkou mohou interagovat i některé 

L-aminokyseliny (L-leucin, L-methionin 

aj.). Tento proces vede k omezení fúze 

sekrečních vezikul s presynaptickou 

membránou, a tedy i k omezení násled-

ného uvolnění mediátorů do synaptické 

štěrbiny (zejm. glutamátu, substance P 

či noradrenalinu); zmiňována je i přímá 

inhibice fúze vezikul s presynaptickou 

membránou. V porovnání s gabapenti-

nem je však vazba pregabalinu ke zmi-

ňované podjednotce vápníkového ka-

nálu několikanásobně vyšší (předpoklad 

vyššího terapeutického účinku).1

Recentní klinické studie

Diabetická periferní neuropatie

Podávání pregabalinu v denní 

dávce 600 mg bylo ve studiích oproti 

placebu výrazně účinnější. Přinejmen-

ším 50% úlevu od bolesti zazname-

nalo 46 % pacientů léčených touto 

dávkou (u placeba pouze 30 %; p = 

0,04); počet nemocných, které je třeba 

léčit pro dosažení takové odpovědi, byl 

stanoven na 6,3. U osob léčených pre-

gabalinem byl oproti placebu zjištěn i 

příznivý vliv na kvalitu spánku či kvalitu 

života. Pregabalin byl velmi dobře sná-

šen, přičemž pozorované nežádoucí 

účinky byly pouze mírné nebo střed-

ně silné intenzity.2 V poslední době je 

však zmiňována účinnost pregabalinu 

v této indikaci v dávkovém rozmezí 

75–600 mg/den, kdy po jednom měsíci 

od zahájení léčby se zmírňuje intenzita 

bolesti o 30–35 %, a to i u nemocných 

rezistentních na gabapentin.2 

Postherpetická neuralgie

Perorálně podaný pregabalin v denní 

dávce 150–600 mg rozdělených do dvou 

nebo tří dávek byl signifi kantně účinnější 

než placebo v dosažení úlevy od bolesti, 

a současně vedl i k úpravě poruch spán-

ku navozených bolestí v nejméně čtyřech 

randomizovaných a dvojitě zaslepených 

multicentrických studiích s délkou trvání 

4 až 13 měsíců. Nástup účinku pregaba-

linu byl oproti placebu významně rych-

lejší, přičemž jeho medián se pohyboval 

mezi 1,5 až 3,5 dny (> 4 týdny u placeba). 

Pregabalin byl v uvedeném dávkovém 

rozmezí pacienty velmi dobře snášen.4 

Tyto výsledky potvrzují již dřívější nález 

účinnosti pregabalinu při stejném dáv-

kování, a to nejméně u poloviny pacien tů 

rezistentních na gabapentin.5

Poúrazová bolest zad

Bolest vzniklá v důsledku předcho-

zího poranění páteře má známky jak 

bolesti nociceptivní, tak i neuropatické. 

Tomu nasvědčují i výsledky 12týdenní 

multicentrické randomizované studie 

kontrolované placebem (n = 137), ve 

které byl pregabalin podáván v denních 

dávkách 150–600 mg. V porovnání s pla-

cebem došlo po 3 měsících ke statisticky 

vysoce signifi kantnímu (p < 0,001) po-

klesu skóre bolesti (pregabalin: 6,54 na 

počátku a 4,62 na konci studie; placebo: 

6,73 na počátku a 6,27 na konci studie), 

přičemž klinická odpověď byla patrná 

již od 1. týdne. Průměrná denní dávka 

pregabalinu po 3 týdnech činila 460 mg/

den. Vedle ovlivnění intenzity bolesti pre-

gabalin rovněž dále zlepšoval např. naru-

šený spánek či snižoval intenzitu úzkosti 

a pacienty byl velmi dobře snášen.6 

Pregabalin v jiných indikacích

S ohledem na účinnost pregabalinu 

u fi bromyalgie (pozn.: v této indikaci re-

gistrován v USA) bylo publikováno několik 

prací, ve kterých je popisováno zlepšení při 

denních dávkách 300 či 600 mg, přičemž 

rozdíl oproti placebu bylo možné pozoro-

vat od konce 1. týdne. Popsán byl rovněž 

příznivý vliv pregabalinu na kvalitu spánku 

či kvalitu života nemocných.7 Velmi podob-

ných výsledků bylo dosaženo i u pacientů 

s cervikobrachialgií či lumboischialgií, u 

kterých pregabalin snižoval v horizontu 90 

dnů skóre VAS přibližně o 3 body (účinek 

byl patrný i u 2/3 pacientů nereagujících 

na podávání gabapentinu). Výzkum využití 

pregabalinu je směřován i do oblasti jeho 

možného podávání u maligních onemoc-

nění provázených neuropatickou bolestí.3

Pregabalin v recentní metaanalýze

Analgetická účinnost pregabalinu 

byla rovněž předmětem metaanalýzy 

dosud publikovaných studií, s jejímiž 

výsledky byla odborná veřejnost obe-

známena v letošním roce. Nepodařilo 

se prokázat jakkoliv významný vliv pre-

gabalinu v léčbě pooperační bolesti. 

Autoři v rámci své rešerše nenalezli ani 

jedinou studii, v níž by byla hodnoce-

na účinnost pregabalinu u chronické 

nociceptivní bolesti. Pregabalin v dáv-

kách 300, 450 a 600 mg denně byl však 

účinný u pacientů s postherpetickou 

neuralgií, bolestivou diabetickou neu-

ropatií, centrální neuropatickou bolestí 

a fi bromyalgií (19 studií s více než 7 000 

nemocnými). Nejnižší zjištěné hodnoty 

NNT při podání 600 mg byly: 3,9 (95% 

CI: 3,1–5,1) u postherpetické neuralgie, 

5,0 (95% CI: 4,0–6,6) u bolestivé diabe-

tické neuropatie, 5,6 (95% CI: 3,5–14,0) 

u centrální neuropatické bolesti a 11 

(95% CI: 7,1–21,0) u fi bromyalgie. 

K nejčastěji popisovaným nežádoucím 

účinkům patřily somnolence a závra-

tě (přerušení léčby z důvodu výskytu 

nežádoucích příhod: 18–28 %); výskyt 

závažných nežádoucích účinků byl 

srovnatelný s placebem. Počet pacien-

tů, kteří zaznamenali během léčby 

nejméně jeden nežádoucí účinek, ne-

byl ovlivněn velikostí podané dávky. 

Nejmarkantnější účinek pregabalinu 

autoři metaanalýzy popisují u pacientů 

s postherpetickou neuralgií a bolesti-

vou diabetickou neuropatií.8

Závěr

Účinek pregabalinu není ome-

zen pouze na interakci s vápníkovými 

kanály, ale je dán přinejmenším i pří-

mou interakcí s fúzí sekrečních vezikul. 

Oproti gabapentinu má vyšší perorální 

biologickou dostupnost a v běžných 

podmínkách není jeho absorpce sa-

turabilní (u gabapentinu se snižuje 

v důsledku omezené aktivity transpor-

téru L-aminokyselin) a prakticky není 

ovlivněna současným užitím antacid. 

Léčba pregabalinem vyžaduje oproti 

gabapentinu podstatně kratší titrační 

období v úvodu léčby. Vzhledem k po-

vzbudivým výsledkům i k příznivému 

ovlivnění kvality života je možné prega-

balin považovat za nákladově efektivní 

léčbu – (např. situace v  Kanadě).9 
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Neuropatická bolest je stav, 
jehož incidence v běžné po-
pulaci se pohybuje okolo 1 % 
veškerých bolestivých stavů, 
přičemž je zřejmý její nárůst 
úměrně zvyšujícímu se věku. 
Jelikož neuropatická bolest 
může mít mnoho příčin, liší se 
i výskyt bolesti konkrétního 
typu – např. bolest u periferní 
diabetické neuropatie posti-
huje ročně 15/100 000 obyva-
tel, postherpetická neuralgie 
11–40/100 000 a neuralgie 
trigeminu 5–27/100 000 
obyvatel. Pouze připomeňme, 
že neuropatická bolest vzni-
ká jako důsledek postižení 
nervového systému. Jako 
taková se tak liší od bolesti 
nociceptivní, ať již ve smyslu 
patogeneze, tak i v kontextu 
následné léčby. Základ tera-
pie představují antidepresiva 
(I. generace či SSRI a SNRI) 
a antikonvulziva (karbama-
zepin, kyselina valproová, 

gabapentin, pregabalin aj.).

Více informací na www.edukafarm.czneurologie
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