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Paliperidonipalmitaatti

Pauliina Ikdheimo

Xeplion 25, 50, 75, 100 ja 150 mg, injektioneste, depotsuspensio, esitdytetty ruisku, Janssen-Cilag

Paliperidonipalmitaatti on skitsofrenian hoitoon tarkoitettu injektiomuotoinen psykoosildadke. Hoito aloitetaan kahdella
viikon vélein lihakseen annettavalla injektiolla, minka jdlkeen jatketaan ylldpitoannoksilla kerran kuukaudessa. Ladkkeen

teho on tutkimuksissa ollut risperidonin veroinen. Pistoskohdan lievid tai kohtalaisia oireita esiintyy yleisesti.

Paliperidonipalmitaatti on injektiona annettava pitkavaikutteinen atyyppinen psykoosilddke. Ladke on tarkoitettu
skitsofrenian ylldpitohoitoon niille aikuisille, jotka ovat saaneet hyvin hoitovasteen suun kautta annetulla risperidonilla tai

paliperidonilla joko injektioita edeltavisti tai aiemmin.

Paliperidonipalmitaatti sekd viahentda skitsofrenian tyyppioireita ettd ehkaisee pitkdaikaishoidossa oireiden uusimista.

Valmiste toimitetaan kayttovalmiissa esitdytetyssa ruiskussa.

Hoito aloitetaan kahdella viikon vilein olkalihakseen annettavalla injektiolla. Ensimma&inen annos on 150 mg:aa ja toinen
100 mg:aa. Taman jalkeen kuukausittainen ylldpitoannos 75 mg:aa annetaan joko olkavarren tai pakaran lihakseen. Annos

sovitetaan potilaan yksilollisen vasteen mukaan 25-150 mg:aan kuukaudessa.

suositeltavaa antaa ldadke olkalihakseen, jolloin hoidollinen pitoisuus ja vakaa tila saavutetaan nopeammin kuin pakaraan

annettuna. Pitkdaikaishoidossa pistoskohtaa on joka tapauksessa syytd vaihdella.

Farmakologia

1/3



Paliperidonipalmitaatti on aihiolddke, joka hydrolysoituu palmitiinihapoksi ja paliperidoniksi (9-hydroksirisperidoni), joka
on myo0s risperidonin aktiivinen metaboliitti. Paliperidonin vaikutus vilittyy ensisijaisesti dopamiini-2- ja serotoniini-2A-

reseptorien salpauksen kautta.

Paliperidonipalmitaatti vapautuu pistoskohdasta hitaasti ja saavuttaa huippupitoisuuden plasmassa noin 14 pdivassa.
Kuitenkin jo 4 tuntia injektion jdlkeen havaitaan plasmassa mitattavia pitoisuuksia. Kaksi pdivdd 150 mg:n injektion jdlkeen

saavutettu pitoisuus vastaa suun kautta otettua 6 mg:n vuorokausiannosta.

Paliperidoni eliminoituu pddosin muuttumattomana virtsaan ja vihdisemmassd madrin ulosteeseen. Eliminaation
puoliintumisaika on 25-49 pdivaa; se on pisimmillddn, kun annos on suuri ja pistospaikka pakaralihas. Paliperidoni ei
inhiboi keskeisid CYP-isoentsyymeja eikd vaikuta niiden vélitykselld metaboloituvien lddkkeiden puhdistumaan.

Paliperidonin mahdollista induktiovaikutusta ndihin entsyymeihin ei ole tutkittu.

Paliperidoni sitoutuu muun muassa albumiiniin. Yhteisvaikutukset kuitenkin esimerkiksi varfariinin kanssa ovat
epidtodennakdisid. Karbamatsepiini laskee ja verapamiili nostaa plasman paliperidonipitoisuuksia. Dopamiini-2-reseptorien
salpauksen vuoksi paliperidonipalmitaatti voi estdd levodopan ja muiden dopamiiniagonistien vaikutusta. Alfa-1-
reseptorien salpaus voi aiheuttaa pystyasentoon liittyvédd verenpaineen laskua ja voimistaa muiden verenpainetta

alentavien ladkkeiden vaikutuksia.

Paliperidonipalmitaattia ei pidd kayttaa potilaille, joilla on kohtalainen munuaisten vajaatoiminta tai vaikea maksan
vajaatoiminta. Lievdd munuaisten vajaatoimintaa sairastaville 75 mg:n annoksella saavutettiin yhtd suuri altistus kuin
terveille 100 mg:n annoksella. Annosta ei tarvitse pienentédd edes kohtalaista maksan vajaatoimintaa sairastaville.

Valmistetta ei ole tutkittu yli 65-vuotiaille.

Teho

Paliperidonipalmitaatin tehoa on tutkittu kuudessa lyhytkestoisessa ja kahdessa pitkdaikaistutkimuksessa. Neljassa
Iyhytkestoisessa lumelddkekontrolloidussa tutkimuksessa arvioitiin paliperidonipalmitaatin tehoa 1 774 aikuisen
skitsofreniapotilaan hoidossa. Kahdessa pitkavaikutteiseen risperidoni-injektioon vertailevassa tutkimuksessa oli mukana 1
178 potilasta. Yhdesséd 410 potilaan lumelddkekontrolloidussa tutkimuksessa selvitettiin relapsien estovaikutusta ja toisessa
749 potilaan aktiivilidkekontrolloidussa tutkimuksessa muutosta oireissa. Paliperidonipalmitaatin teho oireiden

viahentdmisessd oli lumelddkettd parempi ja risperidonin veroinen.

Haittavaikutukset

Haittavaikutusten arviointi perustuu 3 817 paliperidonipalmitaattia saaneen potilaan aineistoon. Hyvin yleisid haittoja
olivat unettomuus ja paansarky. Pistoskohdan lievid tai kohtalaisia reaktioita (muun muassa kipu) esiintyi yleisesti,
enemman kuin risperidoni-injektioiden yhteydessa. Muita yleisid haittoja olivat takykardia, ummetus, ripuli, pahoinvointi
ja oksentelu, ylihengitystieinfektiot, painon nousu, huimaus, uneliaisuus, kiihtyneisyys, ekstrapyramidaalioireet sekd

annosriippuvainen akatisia.

Hoidon aikana voi ilmeta prolaktiiniarvojen nousua, QT-ajan pitenemistd ja ortostaattista hypotoniaa. Myos
paliperidonipalmitaattia saaneilla on havaittu psykoosilddkkeille ominaisesti tardiivia dyskinesiaa ja pahanlaatuista

neuroleptioireyhtymaa.

Raskauden viimeisen kolmanneksen aikana kaytetyt psykoosilddkkeet, niin myos paliperidonipalmitaatti, altistavat
vastasyntyneen ekstrapyramidaali- ja poisjdttooireille. Tdaméan vuoksi psykoosilddkehoidossa olevien ditien

vastasyntyneiden voinnin seuranta on tédrkeéa ja hoitaa tarvittaessa oireenmukaisesti.

Pohdinta
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Depotpaliperidonilla saavutetaan nopeahkosti tehokkaat pitoisuudet plasmaan, eikd aloitusvaihessa tarvita samanaikaista
nieltdvaa ladkettd. Valmisteen eduksi voidaan katsoa myos kuukausittainen anto. Pistoskohdan oireet ovat yleisempid kuin

pitkdvaikutteisella risperidonivalmisteella. Tima saattaa haitata hoitoon sitoutumista.

Erityisesti ylipainoisille potilaille 1ddkealtistus hoidon alussa voi jddda riittimattomaéksi. Oikealla injektiotekniikalla
kayttdmalla riittdvan pitkdd neulaa saadaan lddkeaine viedyksi lihaskudokseen rasvan sijaan. Kahden viikon vilein
annettavasta risperidonidepotinjektiosta on helppo siirtya paliperidonipalmitaatin kdayttoon, silld 1adkeaineen

milligrammamaard kuukautta kohti pysyy samana.

Pauliina lkaheimo

LL, psykiatrian ja oikeuspsykiatrian erikoislaakari

Ylilaakari, Fimea

HYVA TIETAA

Xeplion-lagkevalmistetta koskeva Euroopan julkinen arviontilausunto (EPAR) I6ytyy osoitteesta www.ema.europa.eu kayttamalla "Search for medicines” -
toimintoa.
Tieteellinen arviointi 16ytyy vélilehdesta "Assessment history” ja suomenkielinen valmisteyhteenveto vélilehdesta "Product information”.

3/3



