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PŘEHLEDOVÉ ČLÁNKY
Farmakokinetické aspekty léčby dlouhodobě působícími antipsychotiky a specifika preparátů 1. generace

místa se nemá aplikovat více než 3 ml, tj. 150 mg; 

vyšší dávky je tudíž nutné rozdělit a aplikovat 

jednou za 2 týdny. Haloperidol je substrátem 

subtypů 3A4 a 2D6 cytochromu P450.

Literatura uvádí několik možností rychlé 

titrace. Lze aplikovat injekce 1× týdně po 6 týd-

nů, kdy plazmatické hladiny vzrostou 4násobně 

(6). Ve studii mělo podání 20násobku původní 

dávky p. o. v prvním měsíci, rozdělené do 2 dá-

vek, lepší výsledky oproti nižším dávkám, byť se 

suplementací p. o. (23). Jiná studie rychlé titrace 

použila aplikace 100 mg 4× po 1 týdnu, dále 2 

injekce v týdnu 6 a 8 a následně jednou měsíč-

ně (24). I tak může být užitečná suplementace 

menší dávkou (5 mg/d) v prvních 1–2 týdnech. 

Novější studie ukázala účinnost udržovací dávky 

75 mg měsíčně po iniciální titraci dvěma dáv-

kami po 50 mg aplikovaných po 1 týdnu (25). 

Při možnosti p. o. suplementace je možné ap-

likovat 20násobek p. o. dávky v prvním měsíci 

rozděleně ve 2 injekcích a suplementovat p. o. 

2–4 týdny. Dva týdny po druhé loadovací injekci 

už pokračujeme s udržovací dávkou (2). Konečně 

jednoduché recentní doporučení bez nutné 

suplementace uvádí aplikaci 3 injekcí po týdnu 

v dávce 10násobné původní denní dávce. Po 3. 

injekci je hladina srovnatelná jako na p. o. me-

dikaci, pokračujeme udržovací dávkou 2 týdny 

po 3. injekci ve 20násobné dávce (8).

Nově od února 2025 je depotní forma halope-

ridolu v ČR nedostupná, firma oznámila ukončení 

její výroby. Odborná společnost na webových 

stránkách zveřejnila možnosti náhrady (jiná LAIs 

první generace, risperidon mikrosféry nebo pali-

peridon palmitát) i návod jak zažádat o mimořád-

nou úhradu neregistrovaného léčivého přípravku 

(např. portugalského Haldol Decanoato) (26).

Zuklopentixol dekanoát
Další klasické antipsychotikum z thioxante-

nové skupiny, cis-izomer (aktivní enantiomer) 

klopentixolu. Byl vyvinut esterifikací a rozpuště-

ním ve vehikulu z kokosového oleje. Maximálních 

plazmatických hladin je dosaženo během 

3–7 dnů a biologický poločas je 19 dnů (27). Není 

stanoven specifický režim při nasazování léčby. 

Ekvivalentní dávky při převodu z p. o. formy se 

pohybují mezi 20–75 mg denně (p. o.) na 100–

400 mg každé 2 týdny (i. m.), tedy osminásobek 

denní dávky jednou za dva týdny nebo šestnác-

tinásobek jednou za 4 týdny; v prvním týdnu je 

doporučena suplementace p. o. v nižší dávce 

(28). Obvyklá udržovací dávka je 200–400 mg 

každé 2–4 týdny. Podobně jako u haloperidolu 

je doporučeno rozdělit injekci o objemu vyšším 

než 2 ml na 2 aplikace. Lze také převádět ze se-

midepotní formy (zuklopentixol acetát), v tom 

případě aplikujeme současně s poslední injekcí 

200–400 mg zuklopentixol dekanoátu (obě formy 

lze smísit v jedné injekční stříkačce). Zuklopentixol 

je metabolizován izoenzymy CYP2D6 a CYP3A4.

Závěr
LAI antipsychotika překonávají problém 

skryté non-adherence u pacientů se schizofrenií. 

Prokazatelně snižují počty relapsů a hospitalizací, 

ale vyloučením pseudorezistence snižují i nad-

měrnou polyfarmacii s průvodními riziky. Menší 

kolísání plazmatických hladin přináší lepší účinnost 

i snášenlivost. Z podstaty mají specifickou farma-

kokinetiku, přičemž jejich nasazování se v praxi 

často děje už v akutní nebo subakutní fázi léčby. 

Znalost dynamiky vývoje plazmatických hladin 

při nasazování je tak nutná k zajištění potřebné 

okupance D2 receptoru a tím účinné léčby. Olejové 

injekce (antipsychotik 1. generace) mají pomalejší 

nástup a větší variabilitu plazmatických hladin, 

jejich titrace je tudíž náročnější. Výhodné bývá 

použití TDM, je-li dostupné. Přes četné limitace 

mají LAI antipsychotika 1. generace stále nezastu-

pitelnou úlohu v léčbě pacientů se schizofrenií.
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