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D ieser Sättigungsef-
fekt wird nicht bei 
allen Arzneistof-
fen beobachtet. 

Man kennt ihn beispielsweise 
von den schwach wirksamen 
Opioid-Analgetika, wie Trama-
dol, und eben vom Ibuprofen. 
Trotz Dosissteigerung kommt 

es zu keiner Zunahme der Wir-
kung. Die Dosis-Wirkungs- 
Kurve erreicht ein Maximum 
bevor der Maximaleffekt des 
Wirkstoffes erreicht ist.

Halbe Kraft Solche Ceiling-Ef-
fekte findet man vor allem bei 
Partialagonisten, also Substan-

zen, die an Rezeptoren binden 
und darüber eine Wirkung aus-
lösen, die allerdings geringer ist 
als die von reinen Agonisten. 
Auch von sogenannten alloste-
rischen Modulatoren kennt 
man den Ceiling-Effekt. Dies 
sind Substanzen, die den Effekt 
eines Agonisten am Rezeptor 
verändern. Sie binden an einer 
anderen Bindungsstelle als der 
eigentliche Agonist und führen 
zu einer Konformationsände-
rung des Rezeptorproteins. Der 
Modulator kann so eine Ver-
stärkung oder Abschwächung 
der Effekte des Agonisten be-
wirken. Bekannte allosterische 
Modulatoren sind die Benzodi-
azepine, sie erhöhen die Aktivi-
tät des GABA-Rezeptors.
Wenn nun der Wirkstoff die  
für seine maximale Wirkung  
erforderliche Anzahl der Re- 
zeptoren besetzt hat, ist keine 
weitere Wirkungssteigerung 
mehr möglich. Abzugrenzen ist 
der Ceiling-Effekt von der Tole-
ranzentwicklung. Er ist un- 
abhängig von der Dauer der 
Wirkstoffgabe und tritt schon 
bei der ersten Einnahme auf. 
Als Toleranzentwicklung dage-
gen bezeichnet man die Ab-
nahme der Wirkung bei mehr- 
facher Einnahme.

Voller Einsatz Nebenwirkun-
gen, die nicht mit der einem 
Ceiling-Effekt unterliegenden 
Wirkung biochemisch in Ver-
bindung stehen, können hinge-
gen weiter zunehmen. Hohe 
Einzeldosen von Ibuprofen mit 
800 Milligramm, wie sie in der 
Rheumatherapie wegen der ent-
zündungshemmenden Wir-
kung verordnet werden, brin- 
gen für die reine analgetische 
Wirkung keinen Vorteil. Sie 
können jedoch die Schleimpro-
duktion im Magen weiter ver-
ringern und zu Magenschmer- 
zen und Magenschleimhaut-
schäden führen.

Mehr Sicherheit Wenn man 
nun annimmt, der Ceiling-Ef-
fekt wäre stets ein Nachteil für 
einen Arzneistoff, dann liegt 
man falsch. Für das stark wirk-
same Opioid Buprenorphin  
bedeutet dieser Sättigungsef- 
fekt einen enormen Vorteil. Er 
konnte nämlich in diesem Fall 
für eine gefürchtete Nebenwir-
kung der Opioide, die Atemde-
pression, nachgewiesen werden. 
Das heißt, eine Dosissteigerung 
bewirkt keine nennenswerte  
Erhöhung des Risikos einer 
Atemdepression. Analgetisch 
vergleichbare Dosierungen von 
Morphin oder Methadon wä- 
ren aufgrund der durch sie be-
dingten starken Atemdepres- 
sion tödlich. Damit gilt Bu- 
prenorphin bei Überdosie- 
rung als sicherer im Vergleich 
zu anderen Opioiden und da- 
her als Mittel der ersten Wahl 
zur Behandlung starker chro- 
nischer Schmerzen. Hochdo- 
siert kann es auch als Substitu- 
tionsmittel in der Therapie der 
Opioidabhängigkeit eingesetzt 
werden.  ■

Sabine Breuer, 
Apothekerin/Redaktion
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Viel hilft nicht  
immer viel
Kennen Sie den Ceiling-Effekt? Er tritt zum Beispiel bei Ibuprofen  
auf: Ab einer bestimmten Dosis kann man trotz der Einnahme weiterer 
Tabletten die analgetische Wirkung einfach nicht mehr steigern.
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 reduziert Venenwandschädigende 
 Enzyme

 dichtet die Venenwände ab

 lindert Schmerzen und Schweregefü hl
 in den Beinen

 reduziert die Beinschwellungen

Bewährt seit Generationen:
Venostasin®
Für Ihre Venengesundheit

- zeitlos gut.

www.venostasin.de
Venostasin® retard Wirksto�: Rosskastaniensamen-Trockenextrakt. Zusammensetzung: 1 Hartkapsel, retardiert, enthält 240-290 mg Trockenextrakt aus Rosskastani-
ensamen (4,5-5,5:1), entsprechend 50 mg Triterpenglykoside, berechnet als wasserfreies Aescin; Auszugsmittel Ethanol 50 % (v/v). Sonstige Bestandteile: Dextrin, Copo-
vidon, Gelatine, Talkum, Ammoniummethacrylat-Copolymer (Typ A und Typ B), Triethylcitrat, Natriumdodecylsulfat, Titandioxid, Eisen(II,III)-oxid, Indigocarmin, Chinolin-
gelb, Eisen(III)-oxid, Eisen(III)-hydroxid-oxid x H2O. Anwendungsgebiete: Pflanzliches Arzneimittel zur Behandlung von Beschwerden bei Erkrankungen der Beinvenen 
(chronische Veneninsuffizienz) bei Erwachsenen, z. B. Schmerzen und Schweregefühl in den Beinen, nächtliche Wadenkrämpfe, Juckreiz und Ödeme. 
Gegenanzeigen: Überempfindlichkeit gegen einen der Bestandteile. Nebenwirkungen: Gelegentlich Übelkeit, Erbrechen, Durchfall, Magen- und 
Darmbeschwerden (Schleimhautreizungen), Schwindel und Kopfschmerzen. Selten Überempfindlichkeitsreaktionen der Haut (Juckreiz, Hautau-
sschlag). Sehr selten schwerwiegende allergische Reaktionen (z. T. mit Blutungen), gynäkologische Zwischenblutungen, Tachykardie, Hypertonie.  
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