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LEHRBUCH-EMPFEHLUNGEN



PHARMAKOKINETIK

DISTRIBUTION METABOLISMUS EXKRETION

RESORPTION
• Wasserlöslichkeit
• Lipophilie
• Molekülgröße
• Säure-/Basencharakter

VERTEILUNG
• Durchblutung
• Plasmaproteinbindung
• Gewebebindung
• Transportmechanismen

AUSSCHEIDUNG
• Wasserlöslichkeit
• Lipophilie
• Molekülgröße
• Säure-/Basencharakter

BIOTRANSFORMATION
• Phase-I-Reaktionen
• Phase-II-Reaktionen
• Elimination
• Detoxifikation

ABSORPTION

ARZNEIMITTEL - INTERAKTIONEN



PHASE-I- und PHASE-II REAKTIONEN des METABOLISMUS

PHASE I 

Einführung einer 
reaktiven Gruppe

ELIMINATIONPHASE II 

Konjugation

Entstehung von meist biologisch inaktiven, 
gut wasserlöslichen Metaboliten, die besser 
eliminiert werden können



PHASE-I- und PHASE-II REAKTIONEN des METABOLISMUS

PHASE I 

Einführung einer 
reaktiven Gruppe

CYP3A4
• 3: Familie
• A: Subfamilie
• 4: Isoform
• 30% der CYP-Enzyme
• 60% der zugelassenen AS
• geringe Substratspezifität

CYP-Enzyme
• Hepatozyten
• ER / Mitochondrien
• Cytochrom-P450

• Hämgruppe
• Oxidationsreaktionen
• NADPH-P450-Reduktase

Hydroxylierung

N-Desalkylierung

O-Desalkylierung

Metamphetamin

Codein

Amphetamin

Morphin

aktiver AS

aktiver WS:

Prodrug:

inaktiver Metabolit

: aktiver Metabolit

: aktiver Metabolit



PHASE-II REAKTIONEN des METABOLISMUS

ELIMINATIONPHASE II 

Konjugation

Glucoronidierung
Acetylierung
Sulfatierung
Methylierung
Glutathion-
Kopplung
AS-Konjugation

Entstehung von meist biologisch inaktiven, 
gut wasserlöslichen Metaboliten, die besser 
eliminiert werden können
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Statine
Benzodiazepine

Opioide
Calciumkanalblocker

Tacrolimus
PDE-5-Hemmer

HIV-Proteasehemmer
3CLpro-Proteasehemmer

Ciclosporin
Terfenadin
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Rifampicin
Carbamazepin

Phenytoin
Barbiturate

Dexamethason
Johanniskraut
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Grapefruitsaft
SSRI

Makrolide
Azol-Antimykotika

Verapamil
Amiodaron

HIV-Proteasehemmer

CYP3A4 – INDUKTOREN und INHIBITOREN

INDUKTOREN

INHIBITOREN



PAXLOVID – RITONAVIR als BOOSTER

NIRMATRELVIR

• SARS-CoV-2 Protease 3CLpro-Inhibitor (Virusreplikation)
• kovalente Bindung über Nitrilgruppe an Cystein-Rest im 

katalytischen Zentrum
• irreversible Hemmung
• Substrat von CYP3A4
• geringe Bioverfügbarkeit

RITONAVIR

• älterer HIV-Protease-Inhibitor
• hemmt irreversibel CYP3A4, CYP3A5, CYP2D6
• BOOSTER - höhere Nirmatrelvir-Plasmaspiegel
• gleichzeitig Substrat von CYP3A4, CYP2D6



ROTE-HAND-BRIEF - PAXLOVID
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