V roku 2021 bola udelend Nobelova cena za fyziol6giu a medicinu americkym vedcom Davidovi Juliusovi a Ardemovi Patapoutianovi za
,0bjavy receptorov teploty a hmatu”. Prave vdaka objavu TRP-receptorov citlivych na teplo sa podarilo objasnit mechanizmus ucinku
niektorych prirodnych latok, ako je napr. kapsaicin alebo mentol. Kapsaicin, prirodna latka z pélivej papriky, je selektivny aktivator
TRPV1 (the transient receptor potential vanilloid 1) receptora. TRPV1-receptor je bohato zastipeny v primarnych aferentnych noci-
ceptoroch a zodpoveda za mechanizmus palivej bolesti vyvolanej kapsaicinom. Paradoxom je, Ze kapsaicin je dlhodobo zndmy ako
analgetikum; prave jeho analgeticky Ucinok je predmetom daného suhrnu, ktory nadvézuje na ¢ldnok v ¢asopise Sucasna klinickd prax
zroku 2018.
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Topical use of capsaicin in clinical practice. In 2021, American scientists David Julius and Ardem Patapoutian won the Nobel
Prize in Physiology and Medicine for their “discoveries of receptors for temperature and touch”. Thanks to the discovery of heat
sensitive TRP receptors, it was possible to clarify the mechanism of action of some natural substances, such as capsaicin or men-
thol. Capsaicin, a natural substance from hot peppers, is a selective activator of the TRPV1 (the transient receptor potential vanil-
loid 1) receptor. The TRPV1 receptor is abundantly represented in primary afferent nociceptors and it is responsible for the mecha-
nism of capsaicin-induced burning pain. It is a paradox that capsaicin has been known as an analgesic drug for a long time; that’s
why its analgesic effect is the subject of this summary which follows an article published in the journal “Current Clinical Practice”

in 2018.
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Kapsaicin je latka palivej chuti ob-
siahnuta v tzv. chili (Cili) paprike (Capsi-
cum annuum s. 1.). Patri do skupiny kap-
saicinoidov, rastlinnych sekundarnych
metabolitov s obsahom amidovej sku-
piny v molekule (obr. 1).

Eurépska liekovd agentura (EMA)
uvadza dobre zauzivané liecebné pou-
zitie pre rastlinné pripravky z drogy
Capsici fructus (plod papriky) s obsa-
hom kapsaicinoidov. Tieto pripravky sa
odporucaju na zmiernenie bolesti sva-
lov, najma v krizovej oblasti chrbta. Na
liecbu mozno pouzit liec¢ivi naplast
s obsahom extraktu z papriky so Stan-
dardizovanym obsahom kapsaicinoi-
dov (11 mg, resp. 4,8 mg) vyjadrenych
ako kapsaicin alebo ako polotuhy pri-
pravok (mast, krém, gél), ktorého 100g
obsahuje 40-53 mg kapsaicinoidov.
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Naplast sa zvycajne aplikuje raz denne
na 4 az 12 hodin. Polotuhy pripravok sa
nandasa v tenkejvrstve na postihnuté (bo-
lestivé) miesto 2- az 4-krat denne. Liecba
vacsinou trva do vymiznutia bolesti, nie-
kedy aj tri tyzdne, po ktorych sa vyza-
duje dvojtyzdriové prerusenie liecby. Pri-
pravky sa nesmu aplikovat na porusenu
kozu, rany, ekzém, do okolia o¢i ¢i sliznic.
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Pocas lie¢by sa neodporuca oSetrované
miesta dalej zahrievat (sIne¢né ¢i infra-
Cervené Ziarenie, hrejivé podlozky, tepla
voda). Kapsaicinoidy sposobuju zvyse-
nie cirkuldcie krvi v mieste aplikécie spo-
jené so s¢ervenanim pokozky a s poci-
tom tepla.

Pri pouzivani pripravkov s obsa-
hom kapsaicinoidov sa mozu vyskyt-
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nut neziaduce ucinky v podobe aler-
gickej reakcie alebo zvysenej citlivosti
koze (urtikaria, pluzgiere alebo veziku-
lacia v mieste aplikacie). Najma v prvé
dni lie¢by sa vyskytuje pocit palenia, sti-
pania alebo svrbenia. V pripade vyraz-
nych neziaducich reakcii by sa lie¢ba
mala prerusit. Pouzitie u os6b mladsich
ako 18 rokov nie je podlozené udajmi
o ucinnosti a bezpecnosti. Kapsai-
cin sa nesmie aplikovat do oblasti oci,
na sliznicu, porusenu pokozku, rany di
ekzém. Tehotné alebo dojciace Zeny
mozu pouzit pripravky s extraktom pap-
riky iba po dékladnom zvazeni pomeru
riziko-benefit [1].

Analgeticky ucinok topicky aplikova-
ného kapsaicinu je zalozeny na jeho in-
terakcii s TRPV1-receptorom, ktory patri
do skupiny TRP (transient receptor po-
tential) receptorov. V poslednych rokoch
sa prave TRP-receptorom venovala velka
pozornost a bolo publikovanych mnoz-
stvo prac vysvetlujucich ich funkciu v or-
ganizme. Sirokd verejnost sa o ich vel-
kom vyzname mohla presvedcit v roku
2021, kedy Nobelova cena za fyziol6-
giu a medicinu bola udelend americkym
vedcom Davidovi Juliusovi a Ardemovi
Patapoutianovi prave za objav a vyskum
tychto receptorov.

TRPV1 je vlastne neselektivny katio-
novy iénovy kanal, ktorého aktivaciou
(napr. kapsaicinom) dochadza k influxu
sodika a védpnika do bunky a nésledne
k depolarizacii neurénov a vzniku akc-
ného potencidlu. V mechanizme ucinku
su okrem vépnikovych i6nov doélezité aj
kaplainy (Ca**-dependentné cysteinové
protedzy), preto analgeticky mechaniz-
mus Ucinku kapsaicinu mozno oznacit
ako TRPV1/Ca*/kalpainom sprostred-
kovand abléacia axonélnych zakonceni.
TRPV1-receptory su vysoko exprimo-
vané primdrne na C a na niektorych Ad
nociceptoroch (receptory pre vnimanie
bolesti a poskodzujucich podnetov). Vy-
sledkom aktivacie TRPV1 je vnimanie
tepla a bolesti (nocicepcia). Lokalne apli-
kovany kapsaicin najprv zvysi vnimanie
tepla a bolesti, avsak nasledne dochadza
k znizeniu tohto vnemu. Kapsaicin spo-
sobuje desenzibilizaciu az defunkcio-

nalizéciu TRPV1. Vetko zavisi od davky
a doby poésobenia. Nizka davka topicky
aplikovaného kapsaicinu vedie k znize-
niu vnimania bolesti, ale ide o reverzi-
bilny stav pretrvavajuci niekolko hodin.
Tento stav mozno oznacit ako desenzi-
bilizacia alebo tachyfylaxia. Iny stav na-
stava pri aplikacii vysokych dévok kapsa-
icinu, ked dochéddza k dlhodobej strate
vnimania bolesti, ktord moéze trvat aj
mesiace. Dany stav sa oznacuje ako de-
funkcionalizacia a podla davky moéze
byt kratkodoba alebo dlhodoba. Dlho-
doba defunkcionalizacia predstavuje
Strukturalnu ablaciu aferentnych ner-
vovych zakon¢eni, vyZaduje si teda po-
merne vysoké davky, ale analgeticky
ucinok pretrvava dlhodobejsie. Kapsa-
icin teda nielen aktivuje, ale tiez indu-
kuje degeneraciu primérnych aferent-
nych neurénov. Tento proces je vsak
reverzibilny [2].

Pri neuropatickej, skeletomuskulér-
nej bolesti ¢i postherpetickej neural-
gii preukazali vyssie davky kapsaicinu
(8 %) analgeticky ucinok az porovna-
telny s konvenénou terapiou (napr. du-
loxetinom, gabapentinom alebo prega-
balinom) a zéroven sa zaznamenal len
nizky vyskyt systémovych neziaducich
ucinkov. Efektivita a dobrd tolerabilita
kapsaicinu st velkou vyhodou pre dobru
spolupracu (compliance) zo strany
pacienta [3-5].

Bolest spojend s diabetickou peri-
férnou neuropatiou (DPN) vyrazne za-
sahuje do Zivota pacienta a podstatne
znizuje jeho kvalitu. Sucasnou straté-
giou liecby bolesti spojenej s DPN je
vyhnut sa systémovym analgetikam,
a znizit tym zatazenie organizmu ¢as-
tymi neziaducimi u¢inkami. Ako uva-
dzaju Yang et al, viaceré klinické studie
potvrdzuju Ucinnost a bezpecnost to-
picky aplikovaného kapsaicinu v liecbe
bolesti suvisiacej s DPN, ¢i uz v podobe
naplasti (8% kapsaicin), kde je ucinok
rychly a pretrvava dlhsi ¢as, alebo pra-
videlnou aplikaciou gélovych priprav-
kov (0,025-0,250 % kapsaicinu). V jednej
studii 8-tyzdnova aplikacia krému s ob-
sahom 0,075 % kapsaicinu priamo na
bolestivi oblast potvrdila zmiernujice

pOsobenie kapsaicinu na bolest v pri-
pade DPN a zéaroven preukdzala jeho
bezpecnost. Aj v pripade bolesti vyvola-
nej DPN vsak existuju studie, ktorych vy-
sledok Ucinnosti lokédlne aplikovaného
nizkodavkového kapsaicinu v topickom
gélovom pripravku bol porovnatelny
s placebom, ¢o méze podciarkovat aj in-
dividualitu pacientov [6-9].

Lie¢ba bolesti vsak nemusi byt je-
dind indikacia pre lokdlne pouzitie
kapsaicinu. Z dvojito zaslepenej, ran-
domizovanej, placebom kontrolova-
nej pilotnej studie Deanovej et al (2020)
vyplyva, Ze lokdlne aplikovany krém
s obsahom kapsaicinu (0,1 %) signifi-
kantne redukuje nevolnost u pacien-
tov trpiacich syndromom kanabinoid-
nej hyperemézy [10]. Ako uvadzaju
Schaffer et al vo svojej studii (2022),
kapsaicin je Gcinny aj pri hojeni ran,
nakolko zlepsuje mikrocirkuldciu, ¢im
dochadza k zlep3eniu koznej satura-
cie kyslikom [11]. Na pokozku apliko-
vany kapsaicin znizuje okrem bolesti aj
pocit svrbenia, ¢im prispieva k lie¢be
dermatdz, ako je prurigo nodularis
a psoriaza [12].

Ako uvadzaju Arora et al vo svojej pre-
hladovej praci, kapsaicin ,nie je pre kaz-
dého”. Neznamena to, ze niektoré sku-
piny ho nemdézu pouzivat, ale to, ze
u kazdého ¢loveka moze byt jeho ucinok
odlisny. Autori vysvetluju, preco u jed-
ného pacienta je liecba vysoko tcinna
a u iného menej. Potencidlnymi predik-
tormi vyplyvajucimi z klinickych studii
v tomto pripade su:

pohlavie (Zeny reagovali na lie¢bu lep-

Sie nez muzi),

vek (vys$sia ucinnost bola u mladsich

pacientov),

trvanie bolesti (kapsaicin bol G¢innejsi

pri akutnej alebo kratkodobej bolesti),

a typ/symptémy bolesti (liecba bola

ucinnejsia, ak islo o bolest reagujucu

na teplo/chlad, pripadne o bolest,
ktord bolo mozné potlacit lidokainom

a podobne) [2].

Kapsaicin na lokdlne pouzitie je icinny
na lie¢bu stavov, pri ktorych je hyper-
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algézia lokalizovana a riadend hyper-
excitabilnymi nociceptormi. Topicky
kapsaicin pomaha nielen pri spontan-
nej bolesti, ale aj v pripade mechanickej
hyperalgézie a mechanickej alodynie.
Viaceré klinické studie potvrdzuju jeho
ucinnost a bezpec¢nost v ramci odpor-
ucaného pouzitia.
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