CHARAKTERYSTYKA PRODUKTU LECZNICZEGO

1. NAZWA PRODUKTU LECZNICZEGO

AuroBlock Fast, 2 mg, tabletki ulegajace rozpadowi w jamie ustnej

2.  SKEAD JAKOSCIOWY I ILOSCIOWY
Kazda tabletka ulegajaca rozpadowi w jamie ustnej zawiera 2 mg loperamidu chlorowodorku.

Substancja pomocnicza o znanym dzialaniu:

Kazda tabletka ulegajaca rozpadowi w jamie ustnej zawiera sacharoze, a takze zawiera 5 mg
aspartamu.

Pelny wykaz substancji pomocniczych, patrz punkt 6.1.

3.  POSTAC FARMACEUTYCZNA
Tabletka ulegajaca rozpadowi w jamie ustnej

Okragte biate lub prawie biate tabletki o §rednicy okoto 7 mm.

4. SZCZEGOLOWE DANE KLINICZNE

4.1 Wskazania do stosowania

Objawowe leczenie ostrej biegunki u dorostych i1 dzieci w wieku od 15 lat.

4.2 Dawkowanie i sposéb podawania

Dawkowanie

Dorosli

Poczatkowa dawka w leczeniu wynosi 4 mg chlorowodorku loperamidu, a nastepnie 2 mg

chlorowodorku loperamidu po kazdym kolejnym luznym stolcu.

Nie wolno stosowa¢ dobowej dawki wickszej niz 6 tabletek ulegajacych rozpadowi w jamie ustnej (co
odpowiada 12 mg chlorowodorku loperamidu).

Dzieci i mlodzieZ

Mtodziez w wieku od 15 lat

Na poczatku leczenia i po kazdym kolejnym luznym stolcu 2 mg chlorowodorku loperamidu.

Nie wolno stosowac¢ dobowej dawki wigkszej niz 4 tabletki ulegajace rozpadowi w jamie ustnej (co
odpowiada 8 mg chlorowodorku loperamidu).

Jesli biegunka utrzymuje si¢ po dwoch dniach leczenia produktem leczniczym AuroBlock Fast,
pacjent powinien zglosic¢ si¢ do lekarza. W razie konieczno$ci mozna rozwazy¢ dalsza diagnoze.

Dzieci ponizej 15 lat
Tabletki ulegajacej rozpadowi w jamie ustnej produktu leczniczego AuroBlock Fast nie nalezy
stosowac u dzieci w wieku ponizej 15 lat. Dla tej populacji dostgpne sg inne produkty lecznicze.



Szczegolne populacje
Osoby w podesztym wieku
U os6b w podesztym wieku nie jest konieczna modyfikacja dawkowania.

Zaburzenia czynnoSci nerek

Poniewaz wigkszo$¢ substancji czynnej jest metabolizowana, a metabolity lub niezmieniona
substancja czynna sg wydalane z kalem, nie ma koniecznos$ci dostosowania dawki u pacjentow z
zaburzeniami czynnos$ci nerek.

Zaburzenia czynno$ci watroby

Pomimo braku danych dotyczacych farmakokinetyki u pacjentdow z zaburzeniami czynnosci watroby
w tej grupie pacjentéw, produkt leczniczy AuroBlock Fast nalezy stosowac ostroznie z powodu
zmniejszenia metabolizmu zwigzanego z efektem pierwszego przejscia przez watrobe (patrz punkt
4.4).

Sposéb podawania

Do stosowania doustnego.

Tabletke ulegajacg rozpadowi w jamie ustnej nalezy umiesci¢ na jezyku. Tabletka rozpuszcza si¢
natychmiast na jezyku i jest potykana ze $ling. Nie jest potrzebny ptyn do popicia.

4.3 Przeciwwskazania

. nadwrazliwo$¢ na substancj¢ czynng lub na ktorgkolwiek substancje pomocniczg wymieniong w
punkcie 6.1
. dzieci w wieku ponizej 15 lat. Stany kiedy nalezy unika¢ zahamowania perystaltyki, ze wzgledu

na mozliwe ryzyko nastegpstw, w tym niedroznos¢ jelit, rozszerzenie okreznicy i toksyczne
rozdgcie okrgznicy. Loperamidu chlorowodorek nalezy niezwlocznie odstawié, jesli wystapia
zaparcia, wzdegcie brzucha lub niedroznos$¢ jelit.

. ostra czerwonka charakteryzujaca si¢ biegunka zwigzang z wysoka gorgczka i (lub) krwig w
stolcu
. biegunka wystepujaca podczas lub po zastosowaniu antybiotykow (rzekomobloniaste [zwigzane

z antybiotykami] zapalenie okr¢znicy)

. bakteryjne zapalenie jelit wywotane przez patogeny atakujace Sciang jelita (np. Sa/monella,
Shigella i Campylobacter)

. ostre zaostrzenie wrzodziejacego zapalenia jelita grubego

4.4 Specjalne ostrzezenia i Srodki ostroznosci dotyczace stosowania

Leczenie biegunki loperamidu chlorowodorkiem jest leczeniem wytacznie objawowym. W kazdym
przypadku, w ktérym mozliwe jest ustalenie etiologii, gdy jest to uzasadnione, nalezy zastosowac
leczenie przyczynowe.

W przypadku goraczki lub obecnosci krwi w stolcu, stosowanie loperamidu chlorowodorku nalezy
odtozy¢ do czasu zidentyfikowania drobnoustroju przyczynowego.

Biegunka moze prowadzi¢ do duzych strat ptynéw i elektrolitoéw. Dlatego najwazniejszym sposobem
leczenia biegunki jest uzupelnienie ptyndéw i elektrolitow. Jest to szczegodlnie wazne u dzieci i 0séb w
podesztym wieku.

Pacjent powinien nawadnia¢ si¢ obficie stonymi lub stodkimi napojami, aby zrekompensowac utrate
pltynow w wyniku biegunki (srednie dzienne spozycie wody dla dorostych to 2 litry).

Stopien nawodnienia za pomocg doustnego lub dozylnego roztworu nawadniajacego nalezy
dostosowa¢ do nasilenia biegunki, wieku i cech pacjenta (np. choréb towarzyszacych).

Jezeli w ciggu 48 godzin w ostrej biegunce nie obserwuje si¢ poprawy stanu klinicznego pacjenta,
nalezy przerwac podawanie loperamidu chlorowodorku i pacjent powinien skonsultowac si¢ z



lekarzem.

U pacjentéw z AIDS, leczonych loperamidu chlorowodorkiem z powodu biegunki, nalezy przerwac
podawanie produktu w razie pojawienia si¢ najwczesniejszych objawdéw wzdecia brzucha. Istnieja
pojedyncze doniesienia o przypadkach wystgpienia toksycznego rozdgcia okrgznicy u leczonych
loperamidu chlorowodorkiem pacjentow z AIDS i jednoczesnym zakaznym zapaleniem okreznicy
wywolanym zaréwno przez patogeny wirusowe, jak i bakteryjne.

Pomimo braku danych dotyczacych farmakokinetyki leku u pacjentdw z zaburzeniami czynnos$ci
watroby, w tej grupie pacjentow loperamidu chlorowodorek nalezy stosowac ostroznie z powodu
zmnigjszenia metabolizmu zwigzanego z efektem pierwszego przejscia przez watrobg. Pacjenci z
zaburzeniami czynno$ci watroby powinni stosowac loperamidu chlorowodorek ostroznie i nalezy ich
uwaznie obserwowac, czy nie wystepuja u nich objawy toksycznosci ze strony osrodkowego uktadu
nerwowego. Loperamidu chlorowodorek nalezy stosowac pod nadzorem lekarza u pacjentoéw z
cigzkimi zaburzeniami czynno$ci watroby.

W zwigzku z przedawkowaniem zglaszano przypadki wystapienia zdarzen kardiologicznych, w tym
wydtuzenia odstgpu QT i czasu trwania zespotu QRS oraz zaburzenia rytmu typu forsade de pointes.
W niektorych przypadkach nastapit zgon (patrz punkt 4.9). W przypadku przedawkowania zglaszano
rowniez przypadki ujawnienia si¢ zespotu Brugadow (patrz punkt 4.9). Nie nalezy przekraczac
zalecanej dawki i (lub) zalecanego czasu trwania leczenia.

U os06b uzaleznionych od opioidow odnotowano przypadki naduzywania i stosowania loperamidu
niezgodnie ze wskazaniami, jako §rodka zastepujacego substancje o dziataniu opioidalnym, patrz
punkt 4.9.

Informacje o substancji pomocniczej
Ten produkt leczniczy zawiera mniej niz 1 mmol (23 mg) sodu na kazdg tabletke ulegajaca rozpadowi
W jamie ustnej, to znaczy produkt uznaje si¢ za ,,wolny od sodu”.

Ten lek zawiera 5 mg aspartamu w kazdej tabletce ulegajacej rozpadowi w jamie ustnej. Aspartam jest
zrodlem fenyloalaniny. Moze by¢ szkodliwy dla pacjentow z fenyloketonuria, rzadka choroba
genetyczng, w ktorej fenyloalanina gromadzi si¢, poniewaz organizm nie moze jej prawidlowo usunac.
Brak dostgpnych danych niekliniczne oraz klinicznych do oceny stosowania aspartamu u niemowlat w
wieku ponizej 12. tygodnia.

Ten lek zawiera sacharoze. Pacjenci z rzadkimi dziedzicznymi zaburzeniami zwigzanymi z
nietolerancjg fruktozy, zespotem ztego wchtaniania glukozy-galaktozy lub niedoborem sacharazy-
izomaltazy, nie powinni przyjmowac tego produktu leczniczego.

4.5 Interakcje z innymi produktami leczniczymi i inne rodzaje interakcji

Dane niekliniczne wskazuja, ze loperamid jest substratem P-glikoproteiny. Jednoczesne podawanie
loperamidu (16 mg w pojedynczej dawce) z chinidyng lub rytonawirem, ktore sg inhibitorami
P-glikoproteiny, powodowato 2-3 krotne zwickszenie stezenia loperamidu w osoczu. Kliniczne
znaczenie tych farmakokinetycznych interakcji inhibitorow P-glikoproteiny z loperamidem,
podawanym w zalecanych dawkach, nie jest znane.

Jednoczesne podanie loperamidu (dawka pojedyncza 4 mg) oraz itrakonazolu, inhibitora CYP3A4 i
glikoproteiny P, powodowato 3- 4-krotne zwigkszenie stezenia loperamidu w osoczu krwi. W tym
samym badaniu gemfibrozyl, inhibitor cytochromu CYP2CS, zwigkszat stg¢zenie loperamidu mnie;j
wigcej 2-krotnie. Jednoczesne stosowanie itrakonazolu i gemfibrozylu powodowato 4-krotne
zwigkszenie maksymalnego st¢zenia loperamidu w osoczu i 13-krotne zwigkszenie catkowitej
ekspozycji w osoczu. Wzrostom podanych wartosci nie towarzyszyly objawy ze strony osrodkowego
uktadu nerwowego (OUN), co sprawdzono za pomoca testow psychomotorycznych (tj. subiektywnej



oceny sennosci i testu zastgpowania cyfr symbolami).

Jednoczesne podanie loperamidu (pojedyncza dawka 16 mg) oraz ketokonazolu, inhibitora
cytochromu CYP3A4 i glikoproteiny P, powodowato 5-krotny wzrost stgzenia loperamidu w osoczu
krwi. Wzrostowi nie towarzyszyto nasilone dzialanie farmakodynamiczne, co sprawdzono, stosujac
pupilometrie.

Leczenie skojarzone z desmopresyng podawang doustnie powodowato 3-krotny wzrost stezenia
desmopresyny w osoczu, prawdopodobnie w zwigzku z mniejszg motorykg przewodu pokarmowego.

Oczekuje sig, ze leki o podobnych wlasciwosciach farmakologicznych moga wzmagac dziatanie
loperamidu oraz ze leki przyspieszajace przejscie przez przewod pokarmowy mogg hamowac jego
dziatanie.

4.6 Wplyw na plodnos¢, ciaze i laktacje

Cigza
Mimo ze nie ma dowodoéw na to, aby loperamidu chlorowodorek wykazywat dziatanie teratogenne lub

embriotoksyczne, nalezy doktadnie rozwazy¢ przewidywane korzysci terapeutyczne dla matki
wzgledem potencjalnego ryzyka dla ptodu zwigzanego z podaniem loperamidu chlorowodorku
kobietom w cigzy, szczegodlnie w pierwszym trymestrze.

Nie zaleca si¢ stosowania loperamidu chlorowodorku w okresie cigzy. Dlatego kobietom w cigzy
nalezy zaleci¢ skonsultowanie si¢ z lekarzem w celu odpowiedniego leczenia.

Karmienie piersig

Loperamidu chlorowodorek przenika w niewielkich ilosciach do mleka matki. Dlatego nie zaleca si¢
stosowania loperamidu chlorowodorku podczas karmienia piersiag. Kobiety karmigce piersig nalezy
poinformowac, aby skonsultowaty si¢ z lekarzem w celu uzyskania odpowiedniego leczenia.

Ptodnosé

Brak dostgpnych danych dotyczacych wplywu loperamidu chlorowodorku na ptodnos¢ u ludzi.
Wyniki badan na zwierzetach nie wskazuja na jakikolwiek wptyw loperamidu chlorowodorku na
ptodnos¢ w dawkach terapeutycznych.

4.7 Wplyw na zdolno$¢ prowadzenia pojazdow i obstugiwania maszyn

W przypadku objawow biegunki leczonych loperamidu chlorowodorkiem moga wystapi¢ zmeczenie,
zawroty gtowy lub senno$¢. Dlatego zaleca si¢ zachowanie ostroznos$ci podczas prowadzenia
samochodu lub obstugiwania maszyn.

4.8 Dzialania niepozadane

Czestos¢ wystepowania niepozadanych dziatan leku przedstawiono zgodnie z nastgpujacym
schematem: bardzo czgsto (> 1/10); czesto (= 1/100 do < 1/10); niezbyt czgsto (> 1/1 000 do < 1/100);
rzadko (> 1/10 000 do < 1/1 000), bardzo rzadko (< 1/10 000) i czgsto$¢ nieznana (nie moze by¢
okreslona na podstawie dostepnych danych).

Dzieci w wieku > 12 lat i doro$li

Bezpieczenstwo stosowania loperamidu chlorowodorku oceniono u 3 076 dzieci w wieku > 12 lat i
dorostych, ktérzy uczestniczyli w 31 badaniach klinicznych z zastosowaniem loperamidu
chlorowodorku, stosowanego w leczeniu biegunki, z grupa kontrolng i bez grupy kontrolnej. Sposrod
nich, 26 badan dotyczylo ostrej biegunki (n =2 755).

Najczgsciej zgtaszanymi dziataniami niepozadanymi leku (= 1% zdarzef) w badaniach klinicznych z
zastosowaniem loperamidu chlorowodorku w leczeniu ostrej biegunki byty: zaparcie (2,7%), wzdgcia



(1,7%), bole gltowy (1,2%) oraz nudnosci (1,1%).

Ponizej w tabeli przedstawiono dziatania niepozadane zgloszone po zastosowaniu leku zaréwno
podczas badan klinicznych, jak i po wprowadzeniu do obrotu.

Klasyfikacja uklad6ow i narzadow Wskazania
Ostra biegunka Ostra i przewlekla
(n=2755) biegunka
dane uzyskane po
wprowadzeniu do obrotu
Zaburzenia ukladu immunologicznego
Reakcja nadwrazliwo$ci?, Rzadko
reakcja anafilaktyczna (w tym
wstrzas anafilaktyczny)?, oraz
reakcja anafilaktoidalna®
Zaburzenia ukladu nerwowego
Bole glowy Czgsto Czgsto
Zawroty glowy Niezbyt czgsto Czesto
Senno$¢? Niezbyt czesto
Utrata $wiadomosci®, Rzadko
ostupienie®, obnizony poziom
$wiadomosci®, hipertonia?®,
nieprawidlowa koordynacja®
Zaburzenia oka
Zwezenie zrenicy” ‘ | Rzadko
Zaburzenia zoladka i jelit
Zaparcia, nudno$ci, wzdecia Czesto Czesto
Bole brzucha, dolegliwosci w | Niezbyt czgsto Niezbyt czgsto
obre¢bie brzucha, sucho$¢ w
jamie ustnej
Bol w nadbrzuszu, wymioty Niezbyt czgsto Niezbyt czgsto
Niestrawno$¢ Niezbyt czesto
Niedroznos¢ jelita® (w tym Rzadko
porazenna niedroznos$¢ jelita),
rozszerzenie okrgznicy®
(megacolon, w tym toksyczne
rozdecie okreznicy®),
glossodynia®
Wzdecie brzucha Rzadko Rzadko

Ostre zapalenie trzustki

Czestos¢ nieznana

Zaburzenia skory i tkanki podskérnej

Wysypka

Niezbyt czgsto

Niezbyt czgsto

Wysypka pecherzowa® (w tym
zespOt Stevensa-Johnsona,
toksyczna rozpltywna martwica
naskoérka oraz rumien
wielopostaciowy), obrzek
naczynioruchowy®
pokrzywka?®, $wigd®

Rzadko

Zaburzenia nerek i drég moczowych

Zatrzymanie moczu® |

| Rzadko

Zaburzenia ogoélne i stany w miejscu podania

Zmeczenie®

| Rzadko




2 Wlaczenie tego terminu opiera si¢ na raportach po wprowadzeniu do obrotu loperamidu
chlorowodorku. Poniewaz proces okreslania dziatan niepozadanych po wprowadzeniu produktu do
obrotu nie powodowat rozr6znienia mi¢dzy wskazaniami przewlektymi i ostrymi, a takze osobami
dorostymi i dzie¢mi, czgsto$¢ te szacuje si¢ we wszystkich badaniach klinicznych z zastosowaniem
loperamidu chlorowodorku (ostrym i przewlektym), w tym z badaniami u dzieci w wieku ponizej 12
lat (n =3 683).

b Patrz punkt 4.4.

W przypadku dziatan niepozadanych z badan klinicznych bez danych dotyczacych czgstosci
wystepowania, zdarzenia niepozadanego nie zaobserwowano lub nie uznano za dziatanie niepozadane
w tym wskazaniu.

Dzieci i mtodziez

Bezpieczenstwo loperamidu chlorowodorku oceniono u 607 pacjentéw w wieku od 10 dni do 13 lat,
ktorzy uczestniczyli w 13 badaniach klinicznych, z grupa kontrolng i bez grupy kontrolne;j, z
zastosowaniem loperamidu chlorowodorku w leczeniu ostrej biegunki. Ogoélnie profil ADR w tej
populacji pacjentow byt podobny do obserwowanego w badaniach klinicznych loperamidu
chlorowodorku u dzieci w wieku 12 lat i starszych oraz dorostych.

Klasyfikacja ukladow i narzadow Dzialania niepozadane Wskazanie:
Ostra biegunka
(n=607)
Zaburzenia ukladu nerwowego Senno§¢ Niezbyt czesto
Bdl glowy Niezbyt czgsto
Zawroty glowy Niezbyt czesto
Zaburzenia zoladka i jelit Wymioty Czesto
Nudnosci Niezbyt czesto
B4l brzucha Niezbyt czgsto
Zaparcia Niezbyt czgsto
Zaburzenia skory i tkanki podskérnej | Wysypka Niezbyt czesto
Uwaga

Niektore dziatania niepozadane zglaszane podczas badan klinicznych i po wystgpieniu loperamidu
chlorowodorku sg czesto objawami podstawowych objawoéw biegunkowych (b6l brzucha, dyskomfort,
nudnos$ci, wymioty, sennos¢, zmeczenie, zawroty glowy, zaparcia i wzdgcia). Objawy te sg czgsto
trudne do odrdznienia od dziatan niepozadanych leku.

Bezposrednio po przyjeciu loperamidu chlorowodorku, tabletki ulegajace rozpadowi w jamie ustne;j
moze wystapi¢ przemijajgce uczucie pieczenia lub ktucia na jezyku.

Zglaszanie podejrzewanych dzialan niepozadanych
Po dopuszczeniu produktu leczniczego do obrotu istotne jest zgtaszanie podejrzewanych dziatan

niepozadanych. Umozliwia to nieprzerwane monitorowanie stosunku korzysci do ryzyka stosowania
produktu leczniczego. Osoby nalezace do fachowego personelu medycznego powinny zgtaszaé¢
wszelkie podejrzewane dziatania niepozadane za posrednictwem Departamentu Monitorowania
Niepozadanych Dziatan Produktéw Leczniczych Urzedu Rejestracji Produktow Leczniczych,
Wyrobéw Medycznych i Produktow Biobojczych, Al. Jerozolimskie 181C, 02-222 Warszawa

tel.: +48 22 49 21 301, faks: + 48 22 49 21 309, strona internetowa: https://smz.ezdrowie.gov.pl

Dziatania niepozadane mozna zglasza¢ rowniez podmiotowi odpowiedzialnemu.
4.9 Przedawkowanie

Objawy
W przypadku przedawkowania (w tym wzglednego przedawkowania z powodu zaburzen czynnos$ci


https://smz.ezdrowie.gov.pl/

watroby) moze wystapi¢ depresja OUN (ostupienie, zaburzenia koordynacji, sennos¢, zwezenie zrenic,
nadmierne napigcie migéni i depresja oddechowa), zaparcia, niedrozno$¢ jelit i zatrzymanie moczu.
Dzieci moga by¢ bardziej wrazliwe niz doros$li na dziatanie na o$rodkowy uktad nerwowy, poniewaz
bariera krew-mozg nie dziata prawidtowo.

U oso6b, ktore przedawkowaty loperamidu chlorowodorek, obserwowano zdarzenia kardiologiczne,
takie jak wydhluzenie odstepu QT i czasu trwania zespolu QRS, zaburzenia rytmu typu torsades de
pointes, inne cigzkie arytmie komorowe, zatrzymanie akcji serca i omdlenie (patrz punkt 4.4).
Zgtaszano takze przypadki zgonow. Przedawkowanie moze ujawni¢ istniejacy zespot Brugadow.

Leczenie

W przypadku przedawkowania nalezy rozpocza¢ monitorowanie EKG w celu sprawdzenia powrotu do
normy wydtuzonego odstepu QT.

W przypadku wystgpienia objawoéw przedawkowania, jako antidotum mozna poda¢ nalokson.
Poniewaz czas dziatania loperamidu jest dluzszy niz naloksonu (1 do 3 godzin), dlatego moze by¢
wskazane powtorne podanie naloksonu. Dlatego pacjent powinien pozostawa¢ pod nadzorem lekarza
przynajmniej przez 48 godzin, w celu wykrycia ewentualnych objawéw zahamowania czynnosci
osrodkowego uktadu nerwowego.

W przypadku dzieci dawka naloksonu wynosi 0,01 mg/kg, przy maksymalnej dawce catkowitej 10
mg. Jesli nie osiaga si¢ zadnego wyniku, nie jest to efekt morfinomimetyczny.

5 WLASCIWOSCI FARMAKOLOGICZNE
5.1 Wlasciwosci farmakodynamiczne

Grupa farmakoterapeutyczna: leki przeciwbiegunkowe, jelitowe §rodki przeciwzapalne/
przeciwzakazne, leki hamujgce perystaltyke jelit. Kod ATC: AO7DAO03

Loperamid wiaze si¢ z duzym powinowactwem z receptorem p-opioidowym w $cianie jelita. Na tych
receptorach loperamid dziata jako agonista, ktory jest wypierany przez antagoniste naloksonu.
Loperamid hamuje uwalnianie acetylocholiny i niektérych prostaglandyn w $cianie jelita, zmniejszajac
odruchowa perystaltyke jelit, wydtuzajac czas pasazu jelitowego i zwigkszajac zdolnos¢ Sciany jelita
do wchianiania ptynow. Nadal moga istnie¢ inne mechanizmy, ktore nie zalezg od aktywacji receptora
opioidowego. Loperamid praktycznie nie przechodzi przez barier¢ krew-mozg. Prog dziatania
osrodkowego znacznie przekracza dawke, ktora wywiera maksymalne dziatanie przeciw biegunce.
Loperamid zwigksza napigcie zwieracza odbytu, co pomaga zmniejszy¢ nietrzymanie stolca i
natychmiastowg potrzebe wyprdznienia (parcie na stolec) po operacji anorektalne;j.

5.2 Wilasciwosci farmakokinetyczne

Wchtanianie
Loperamid jest wchlaniany glownie ze $ciany jelita, ale w wyniku znacznego metabolizmu pierwszego
przejscia biodostepnos¢ ogdlnoustrojowa wynosi tylko okoto 0,3%.

Dystrybucja
Badania dotyczace dystrybucji u szczurow wykazuja wysokie powinowactwo w stosunku do §ciany

jelita, ze sktonnoscia do wigzania si¢ z receptorami warstwy migsni podtuznych. Loperamid wigze si¢
z biatkami osocza w okoto 95%, gléwnie z albuming. Dane niekliniczne wskazuja, ze loperamid jest
substratem glikoproteiny P.

Metabolizm

U ludzi loperamid tatwo wchtania si¢ z jelita, lecz jest prawie catkowicie wychwytywany przez
watrobe, gdzie jest metabolizowany, sprzegany i wydalany z zolcia.

N-demetylacja oksydacyjna jest gldwnym szlakiem metabolicznym loperamidu i zachodzi gtéwnie za



posrednictwem CYP3A4 i CYP2C8. W zwigzku z bardzo duzym efektem pierwszego przejscia,
stezenie leku w osoczu w postaci niezmienionej pozostaje bardzo mate.

Eliminacja
Okres poéttrwania loperamidu w osoczu u cztowieka wynosi od 9 do 14 godzin, $rednio okoto 11
godzin. Wydalanie loperamidu w postaci niezmienionej i jego metabolitow nastgpuje gtownie z katem.

Dzieci i mtodziez

Nie przeprowadzono badan farmakokinetycznych w u dzieci i mtodziezy. Oczekuje si¢, ze
farmakokinetyka i interakcje z innymi lekami, w tej populacji pacjentow, beda podobne jak u
pacjentow dorostych.

5.3 Przedkliniczne dane o bezpieczenstwie

Ostre i przewlekle badania loperamidu nie wykazaty swoistej toksycznosci. Wyniki
przeprowadzonych badan in vivo i in vitro wykazaty, ze loperamid nie ma dziatania genotoksycznego.
Nie zaobserwowano dziatania rakotworczego.

W badaniach wptywu na reprodukcj¢ przeprowadzonych u cigzarnych i karmigcych szczurow, bardzo
duze dawki loperamidu [40 mg/kg na dobe¢ - 20 razy wigksze niz maksymalna dawka stosowana u
cztowieka (ang. The Maximum Human Use Level, MHUL)] na podstawie poroéwnania dawek na
powierzchnie ciala (mg/m?), powodowaty toksyczne dziatanie loperamidu na matke, zaburzenia
ptodnosci i zmniejszyly przezycie ptodu. Nizsze dawki nie miaty wptywu na zdrowie matki i ptodu i
nie wplywaly na rozwoj okoto- i pourodzeniowy.

Wyniki badan nieklinicznych dotyczacych loperamidu, prowadzonych w warunkach in vitro oraz in
vivo, wskazuja, ze w zakresie stezen terapeutycznych oraz po znaczacym przekroczeniu (nawet 47-
krotnym) tego zakresu nie ma istotnych skutkow elektrofizjologicznych dotyczacych czynnosci
migénia sercowego. Jednak podczas stosowania skrajnie wysokich stezen zwigzanych z
przedawkowaniem (patrz punkt 4.4) loperamid ma wptyw na elektrofizjologi¢ migsnia sercowego,
polegajacy na hamowaniu przeptywu jondéw potasowych (hERG) i sodowych oraz powodowaniu
arytmii.

6. DANE FARMACEUTYCZNE

6.1 Wykaz substancji pomocniczych

Kroskarmeloza sodowa

Aspartam E 951

Magnezu stearynian

Mannitol

Aromat owocowy (zawierajacy gume arabska E 414, cukier (sacharoze), maltodekstryne (ziemniak),
triacetyne, glikol propylenowy)

Aromat bananowy (zawierajacy maltodekstryne kukurydziang)
6.2 Niezgodnosci farmaceutyczne

Nie dotyczy.

6.3  Okres waznoSci

5 lat

6.4 Specjalne Srodki ostroznosci podczas przechowywania



Nie przechowywaé¢ w temperaturze powyzej 25°C.

6.5 Rodzaj i zawarto$¢ opakowania

Tabletki ulegajace rozpadowi w jamie ustnej pakowane sa w blistry z foli PVC/PVDC/Aluminium, w

tekturowym pudetku.

Wielkosci opakowan: 6, 10, 12, 20, 30, 60 i 200 tabletek ulegajacych rozpadowi w jamie ustne;.

Nie wszystkie wielko$ci opakowan musza znajdowac si¢ w obrocie.

6.6 Specjalne Srodki ostroznosci dotyczace usuwania

Wszelkie niewykorzystane resztki produktu leczniczego lub jego odpady nalezy usung¢ w sposob

zgodny z obowigzujgcymi przepisami.

7.  PODMIOT ODPOWIEDZIALNY POSIADAJACY POZWOLENIE NA
DOPUSZCZENIE DO OBROTU

Aurovitas Pharma Polska Sp. z o0.0.

ul. Sokratesa 13D lokal 27

01-909 Warszawa

8. NUMER POZWOLENIA NA DOPUSZCZENIE DO OBROTU

Pozwolenie nr: 27157

9. DATA WYDANIA PIERWSZEGO POZWOLENIA NA DOPUSZCZENIE DO
OBROTU I DATA PRZEDLUZENIA POZWOLENIA

Data wydania pierwszego pozwolenia na dopuszczenie do obrotu: 2022-07-04

10. DATA ZATWIERDZENIA LUB CZESCIOWEJ ZMIANY TEKSTU
CHARAKTERYSTYKI PRODUKTU LECZNICZEGO

2023-01-05



