CHARAKTERYSTYKA PRODUKTU LECZNICZEGO

1. NAZWA PRODUKTU LECZNICZEGO

Stoperan FAST, 2 mg, liofilizat doustny

2. SKLAD JAKOSCIOWY I ILOSCIOWY

Jedna liofilizowana tabletka zawiera: 2 mg loperamidu chlorowodorku (Loperamidi hydrochloridum)

Substancje pomocnicze o znanym dzialaniu (w 1 tabletce): m.in. aspartam (E951) 1 mg,
maltodekstryna (zawiera glukoze) 4,3 mg.
Pelny wykaz substancji pomocniczych, patrz punkt 6.1.

3.  POSTAC FARMACEUTYCZNA

Liofilizat doustny
Bialy lub prawie biaty, okragly, liofilizat doustny z wytloczonym ,,T” po jednej stronie o
$rednicy okoto 10 mm.

4. SZCZEGOLOWE DANE KLINICZNE
4.1 Wskazania do stosowania

Stoperan Fast jest wskazany w objawowym leczeniu ostrej i przewleklej biegunki, jezeli nie jest
mozliwe skuteczne leczenie przyczynowe. Lek jest wskazany do stosowania u dorostych, dzieci w
wieku powyzej 6 lat.

4.2 Dawkowanie i sposéb podawania

Dorosli i dzieci w wieku od 8 do 17 lat:

Biegunka ostra: poczatkowa dawka 2 tabletki (4 mg) dla dorostych lub 1 tabletka (2 mg) dla dzieci, a
nastepnie 1 tabletka (2 mg) po kazdym luznym wyprdznieniu.

Biegunka przewlekta: poczatkowa dawka wynosi 2 tabletki (4 mg) na dobe dla dorostych i 1 tabletka
(2 mg) na dobg dla dzieci. Dawke dobowg nalezy modyfikowa¢ az do momentu uzyskania od 1 do 2
normalnych stolcow na dobe, co zazwyczaj osiaga si¢ poprzez stosowanie dawki podtrzymujacej
wynoszacej od 1 do 6 tabletek (od 2 mg do 12 mg) na dobg.

Dawka maksymalna w ostrej 1 przewlektej biegunce wynosi 8 tabletek (16 mg) na dobe dla dorostych.
U dzieci dawke leku nalezy dostosowac do masy ciata (3 tabletki/20 kg mc.), pami¢tajgc rOwnoczesnie
o tym, ze catkowita dawka dobowa nie moze by¢ wigksza niz § tabletek.

Dzieci w wieku od 6 do 7 lat:

Biegunka ostra: 1 tabletka (2 mg) po kazdym luznym wyproznieniu. Nie nalezy stosowa¢ dawki
wigkszej niz 3 tabletki (6 mg) na dobe.

Biegunka przewlekta: 1 tabletka (2 mg) po kazdym luznym wyproéznieniu. Nie nalezy stosowaé¢ dawki
wiegkszej niz 2 tabletki (4 mg) na dobg.

Osoby w podesziym wieku:
U o0s6b w podesztym wieku nie jest konieczna modyfikacja dawkowania.

Pacjenci 7 zaburzeniami czynnosci nerek
Nie ma koniecznoséci modyfikacji dawkowania u pacjentéw z zaburzeniami czynnosci nerek.




Pacjenci 7 zaburzeniami czynnosci wgtroby

Pomimo, Ze brak danych dotyczacych farmakokinetyki leku Stoperan Fast u pacjentow z zaburzeniami
czynnosci watroby, w tej grupie pacjentow lek nalezy stosowac z ostroznoscig z powodu zmniejszenia
metabolizmu zwigzanego z efektem pierwszego przejscia przez watrobe (patrz punkt 4.4).

Sposéb podawania:

Tabletke Stoperan Fast nalezy umiesci¢ na jezyku, poczekac az si¢ rozpusci, i potkna¢ ze §lina.
Minimalny czas rozpadu tabletki wynosi kilka sekund.

Tabletki mozna przyjmowac bez popicia.

4.3 Przeciwwskazania

- Nadwrazliwo$¢ na substancj¢ czynng lub na ktérakolwiek substancje pomocnicza wymieniong w
punkcie 6.1.
- Duzieci ponizej 6 lat.
- Produktu nie nalezy stosowac jako leczenia zasadniczego:
- u pacjentdw z ostra czerwonka, ktora charakteryzuje si¢ obecnoscia krwi w kale 1 wysoka
goraczka;
- u pacjentdw z ostrym rzutem wrzodziejacego zapalenia jelit;
- u pacjentdw z bakteryjnym zapaleniem jelita cienkiego i okreznicy spowodowanym
chorobotworczymi bakteriami z rodzaju Salmonella, Shigella i Campylobacter;
- u pacjentéw z rzekomobloniastym zapaleniem jelit, zwigzanym z podawaniem antybiotykow o
szerokim zakresie dziatania.
- W przypadkach, w ktérych nalezy unika¢ zwolnienia perystaltyki jelit, na przyktad z powodu
niedroznosci jelit, ostrego rozdecia okreznicy (megacolon) i toksycznego rozdecia okrgznicy
(megacolon toxicum) czy w przypadku okreslonych zatru¢. Leczenie produktem Stoperan Fast nalezy
natychmiast przerwa¢ w przypadku wystapienia zaparcia, wzdgcia brzucha lub niedroznosci jelit.

4.4 Specjalne ostrzezenia i Srodki ostroznos$ci dotyczace stosowania

Leczenie biegunki lekiem Stoperan Fast jest leczeniem wytacznie objawowym.
W kazdym przypadku, w ktorym mozliwe jest ustalenie etiologii, gdy jest to uzasadnione
(lub wskazane) nalezy zastosowac leczenie przyczynowe.

U pacjentow z biegunka, zwtaszcza u dzieci i 0s6b w podeszlym wieku, moze wystapi¢ odwodnienie i
niedobor elektrolitow. Dlatego w czasie biegunki nalezy uzupetnia¢ niedobory wody i soli
mineralnych. Sucho$¢ w jamie ustnej takze moze $wiadczy¢ o utracie wody. Odwodnieniu u dziecka
mogg towarzyszy¢ zawroty glowy 1 wymioty. W takim przypadku najwazniejsze jest uzupetnianie
odpowiednich ptynéw i elektrolitow.

Jezeli w ciagu 48 godzin po podaniu produktu leczniczego w ostrej biegunce nie obserwuje si¢
poprawy stanu klinicznego pacjenta, podawanie produktu Stoperan Fast nalezy przerwac i pacjent
powinien skonsultowac si¢ z lekarzem.

Podawanie leku nalezy przerwa¢ w przypadku wystapienia zapar¢, wzdgcia, rozwijajacej si¢
niedroznosci jelit.

Natychmiast gdy konsystencja stolcow stanie si¢ bardziej stata, lub w przypadku braku wyproznienia
przez co najmniej 12 godzin, podawanie loperamidu nalezy przerwac.

W przewleklej biegunce po pewnym czasie (na podstawie obrazu klinicznego) moze by¢ wskazane
obnizenie dawki produktu Stoperan Fast lub przerwanie leczenia.

Przekroczenie zalecanej dawki zwigksza ryzyko wystapienia niedroznosci jelit.

U pacjentéow z AIDS, leczonych lekiem Stoperan Fast z powodu biegunki, nalezy przerwaé podawanie
leku w razie pojawienia si¢ najwczes$niejszych objawow wzdecia brzucha. U pacjentow z AIDS



1 jednoczesnym zakaznym zapaleniem okreznicy wywotanym zardwno przez wirusy, jak i bakterie,
leczonych chlorowodorkiem loperamidu, opisywano pojedyncze przypadki wystapienia toksycznego
rozszerzenia okreznicy podczas stosowania loperamidu.

Pomimo, ze brak danych dotyczacych farmakokinetyki leku u pacjentow z zaburzeniami czynnosci
watroby, w tej grupie pacjentow lek Stoperan nalezy stosowac z ostrozno$cig z powodu zmnigjszenia
metabolizmu zwigzanego z efektem pierwszego przejscia przez watrobe. Pacjentéw z zaburzeniami
czynno$ci watroby nalezy uwaznie obserwowac, czy nie wystepuja u nich objawy toksycznosci ze
strony osrodkowego uktadu nerwowego.

Dane na temat bezpieczenstwa stosowania produktu u dzieci pochodza z badan na dzieciach w wieku
powyzej 12 roku zycia. Aktualnie dostgpne dane sa opisane w pkt. 4.8

Poniewaz loperamid nie jest wydalany z moczem, nie jest konieczne dostosowanie dawki u pacjentow
z zaburzeniami czynnos$ci nerek.

W zwigzku z przedawkowaniem zglaszano przypadki wystapienia zdarzen kardiologicznych, w tym
wydhuzenia odstepu QT oraz czasu trwania zespotu QRS i zaburzenia rytmu typu forsade de pointes.
W niektorych przypadkach nastapil zgon (patrz punkt 4.9). Przedawkowanie moze prowadzi¢ do
ujawnienia istniejacego zespotu Brugadow. Nie nalezy przekraczac zalecanej dawki i (lub) zalecanego
czasu trwania leczenia.

Dzieci i mlodziez

Loperamid powinien by¢ stosowany ostroznie u mtodszych dzieci ze wzgledu na wigkszg zmiennosé
odpowiedzi na lek w tej grupie chorych. Nie zaleca si¢ stosowania loperamidu u dzieci w wieku
ponizej 6 lat.

Lek zawiera 1 mg aspartamu (E951) w jednej tabletce.

Aspartam jest zrodtem fenyloalaniny. Moze by¢ szkodliwy dla pacjentéw z fenyloketonuria. Jest to
rzadka choroba genetyczna, w ktorej fenyloalanina gromadzi si¢ w organizmie, z powodu jej
nieprawidlowego wydalania.

Lek zawiera mniej niz 1 mmol (23 mg) sodu w jednej tabletce, to znaczy lek uznaje sie za ,,wolny od
sodu”.

Ze wzgledu na zawartos¢ glukozy bedacej sktadnikiem maltodekstryny, pacjenci z zespotem ztego
wchlaniania glukozy-galaktozy nie powinni przyjmowac 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 s inhibitorami
P-glikoproteiny, powodowato 2-3 krotne zwigkszenie st¢zenia 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 cytochromu
CYP3A4 i glikoproteiny P powodowato trzy- lub czterokrotny wzrost stezenia loperamidu w osoczu
krwi. W tym samym badaniu inhibitor cytochromu CYP2CS, gemfibrozyl, zwigkszat stezenie
loperamidu mniej wigcej dwukrotnie. Skojarzenie itrakonazolu i gemfibrozylu powodowato
czterokrotny wzrost maksymalnego stezenia loperamidu i trzynastokrotny wzrost calkowitej
ekspozycji osocza. Wzrostom podanych wartosci nie towarzyszyly objawy ze strony osrodkowego
uktadu nerwowego (OUN), co sprawdzono z zastosowaniem testow psychomotorycznych (tj.
subiektywna ocena senno$ci oraz test zastgpowania cyfr symbolami).



Jednoczesne podanie loperamidu (dawka pojedyncza 16 mg) oraz ketokonazolu, inhibitora
cytochromu CYP3A4 i glikoproteiny P powodowalo trzy- lub pigciokrotny wzrost stezenia loperamidu
w osoczu krwi. Wzrostowi nie towarzyszyto nasilone dziatanie farmakodynamiczne, co sprawdzono,
stosujac pupilometrie.

Leczenie skojarzone z desmopresyna podawang doustnie powodowato trzykrotny wzrost stgzenia
desmopresyny w osoczu, prawdopodobnie w zwigzku z mniejsza ruchliwoscig w przewodzie
pokarmowym.

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 plodnosé, ciaze i laktacje

Ptodnos¢

Wyniki badan przeprowadzonych na zwierzgtach nie wskazujg na to, aby loperamidu chlorowodorek
stosowany w dawkach terapeutycznych wptywal na ptodnos¢. Brak danych na temat wptywu produktu
na ptodnose¢.

Cigza
Istnieje ograniczona ilo§¢ danych dotyczacych przyjmowania loperamidu przez kobiety w ciazy.

Badania na szczurach wykazaty zwigkszong $miertelno$¢ ptodow w przypadku zwigkszonych dawek
(patrz. punkt 5.3.). Z tego powodu loperamidu chlorowodorek, do czasu dostepnosci wiekszej ilosci
danych, nalezy stosowac z ostrozno$cia w trakcie cigzy. Chociaz nie ma zadnych dowodow, ze
loperamidu chlorowodorek ma dziatanie teratogenne czy toksyczne na ptdd, nalezy rozwazy¢
ewentualne korzysci z terapii z potencjalnym ryzykiem przed zastosowaniem produktu leczniczego w
trakcie cigzy.

Nie zaleca si¢ jednak przyjmowania leku w I trymestrze cigzy, a w 11 i III trymestrze lek moze by¢
stosowany jedynie w przypadkach, gdy w opinii lekarza przewidywana korzy$¢ dla matki przewaza
nad potencjalnym ryzykiem dla matki i ptodu.

Karmienie piersia
Niewielkie ilosci loperamidu moga pojawi¢ si¢ w mleku kobiecym. Dlatego tez nie zaleca si¢
podawania loperamidu chlorowodorku w okresie karmienia piersia.

4.7 Wplyw na zdolnos$¢ prowadzenia pojazdéw i obstlugiwania maszyn

W zespole objawow w przebiegu biegunki leczonej produktem Stoperan Fast moga pojawi¢ si¢
zmeczenie, zawroty gtowy lub sennos¢. Dlatego tez wskazane jest zachowanie ostrozno$ci podczas
prowadzenia pojazdéw lub obstugi maszyn.

4.8 Dzialania niepozadane

Dorosli i dzieci w wieku od 12 lat

Bezpieczenstwo loperamidu chlorowodorku oceniono u 3076 pacjentow dorostych oraz dzieci od 12
lat, ktorzy uczestniczyli w 31 badaniach klinicznych z grupa kontrolowanych i niekontrolowanych
badan klinicznych z wykorzystaniem loperamidu chlorowodorku w leczeniu biegunki. 26 badan
dotyczyto przypadkow ostrej biegunki (N=2755), a 5 przypadku przewlektej biegunki (N=321).

Najczesciej zgltaszanymi dzialaniami niepozadanymi (>1% zdarzen) w badaniach klinicznych z
zastosowaniem loperamidu chlorowodorku w leczeniu ostrej biegunki byly: zaparcie (2,7 %),
wzdecia (1,7 %), bole glowy (1,2 %) oraz nudnosci (1,1 %). W badaniach dotyczacych leczenia
przewleklej biegunki najczesciej zglaszano:

>1% zdarzen: wzdgcia (2,8%), zaparcia (2,2 %), nudnosci (1,2 %) 1 zawroty glowy (1,2 %).



W tabeli 1 przedstawiono niepozadane reakcje na loperamidu chlorowodorek, ktore wystapity w
trakcie badan klinicznych (w ostrej lub przewlektej biegunce lub obu), lub zostaty zgtoszone po
wprowadzeniu do obrotu.

Wyznaczono nastepujace kategorie czgstosci wystepowania dziatan niepozadanych:

bardzo czgsto (> 1/10);

czesto (> 1/100 do <; 1/10);

niezbyt czesto (> 1/1 000 do < 1/100);

rzadko (> 1/10 000 do < 1/1 000)bardzo rzadko (< 1/10 000)

1 czesto$¢ nieznana (czesto$¢ nie moze by¢ okreslona na podstawie dostgpnych danych).



Tabela 1: Dzialania niepozadane

'Wskazania
Biegunka
Klasyfikacja ukladéw i narzadéw Qstra .Przewlekla przewlekla i ostra
biegunka biegunka — dane uzyskane
(N=2755) |(N=321) po wprowadzeniu
do obrotu

Zaburzenia ukladu immunologicznego

Reakcja nadwrazliwos$ci®, reakcja rzadko

anafilaktyczna® (w tym wstrzgs

anafilaktyczny)?, reakcja anafilaktoidalna®
Zaburzenia ukladu nerwowego

Boéle glowy czesto niezbyt czesto |czesto

Zawroty glowy niezbyt czesto [czgsto czesto

Sennos¢ ? niezbyt czesto

Utrata swiadomosci®, otepienie?, obnizony rzadko

poziom swiadomosci?, hipertonia?,

nieprawidlowa koordynacja®
Zaburzenia oka

Zwezenie zrenicy® rzadko
Zaburzenia zoladka i jelit

Zaparcia, nudnosci, wzdecia czesto czesto czesto

Bole brzucha, dolegliwosci w obrgbie
brzucha, sucho$¢ w jamie ustnej

niezbyt czesto

niezbyt czesto

niezbyt czesto

Bol w nadbrzuszu, wymioty

niezbyt czesto

niezbyt czesto

Niestrawnos¢

niezbyt czesto

niezbyt czesto

Niedroznos¢ jelita® (w tym niedrozno$é rzadko
jelita porazenna), ostre rozdgcie okrgznicy®

(w tym toksyczne rozdecie okreznicy®),

glossodynia®® (pieczenie jezyka)

Wzdecie brzucha rzadko rzadko

Ostre zapalenie trzustki

czesto$¢ nieznana

Zaburzenia skéry i tkanki podskérnej

Wysypka

niezbyt czesto

niezbyt czesto

Wysypka pecherzowa® (w tym zespot
Stevensa-Johnsona, zespot Lyella i rumien
wielopostaciowy), obrzek
naczynioworuchowy?®, pokrzywka?®, $wiad?,
pokrzywka®

rzadko

Zaburzenia nerek i drég moczowych

Zatrzymanie moczu® rzadko
Zaburzenia ogélne i stany w miejscu podania
Zmeczenie® rzadko

2 Wlgczenie tych danych oparto na raportach uzyskanych po wprowadzeniu do obrotu loperamidu
chlorowodorku. Poniewaz w procesie okreslania czgstosci wystepowania dziatan niepozadanych
uzyskanych po wprowadzeniu do obrotu loperamidu chlorowodorku nie dokonano rozréznienia na
biegunke¢ przewlekla i ostrg oraz na dorostych i dzieci, czgsto$¢ zostata oszacowana na podstawie
wszystkich badan klinicznych dotyczacych stosowania loperamidu chlorowodorku (w stanach ostrych
i przewlektych), w tym badan przeprowadzonych u dzieci w wieku ponizej 12 lat (n=3683)

b Patrz punkt 4.4 Specjalne ostrzezenia i $rodki ostrozno$ci dotyczace stosowania.
¢ Zgloszone wylacznie dla tabletki ulegajacej rozpadowi w jamie ustne;j.




Dla dziatan niepozadanych w trakcie badan klinicznych, gdzie nie jest podana czesto$¢, zdarzenie nie
zostato zaobserwowane lub nie byto traktowane jako dziatanie niepozadane dla tego wskazania.

Drzieci i mtodziez

Bezpieczenstwo loperamidu chlorowodorku oceniono u 607 pacjentéw w wieku od 10 dni do 13 roku
zycia, ktorzy uczestniczyli w 13 kontrolowanych i niekontrolowanych badaniach klinicznych z
wykorzystaniem loperamidu chlorowodorku w leczeniu ostrej biegunki. Ogolnie profil dziatan
niepozadanych w tej populacji pacjentow byt poréwnywalny z profilem zaobserwowanym w
badaniach klinicznych z loperamidu chlorowodorkiem u 0s6b dorostych i mtodziezy w wieku od 12
lat.

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 zgtasza¢
wszelkie podejrzewane dziatania niepozgdane za posrednictwem Departamentu Monitorowania
Niepozadanych Dziatan Produktéw Leczniczych Urzedu Rejestracji Produktow Leczniczych,
Wyrobow Medycznych i Produktow Biobojczych, Al. Jerozolimskie 181C, 02-222 Warszawa,

tel.: +48 22 49 21 301, faks: + 48 22 49 21 3009, strona internetowa: https://smz.ezdrowie.gov.pl
Dziatania niepozadane mozna zglasza¢ rowniez podmiotowi odpowiedzialnemu.

4.9 Przedawkowanie

Objawy

Po przyjeciu nadmiernej dawki moga wystapi¢ dolegliwos$ci zotadkowo-jelitowe, takie jak nudnosci i
wymioty, bdl brzucha i skurcze w jamie brzusznej, jak rowniez sucho$¢ w jamie ustnej.

W przypadku przedawkowania (takze przedawkowania wzglednego zwigzanego z zaburzeniem
czynnos$ci watroby) moga wystapic nastepujace objawy: zahamowanie czynnosci osrodkowego uktadu
nerwowego (ostupienie, zaburzenia koordynacji ruchowej, senno$¢, zwezenie zrenic, nadmierne
napigcie mig$niowe i depresja oddechowa), zatrzymanie moczu i niedrozno$¢ jelit. Dzieci, u ktorych
bariera krew-mozg jeszcze nie funkcjonuje w sposéb prawidtowy, moga by¢ bardziej wrazliwe niz
doro$li na toksyczne dziatanie leku na osrodkowy uktad nerwowy.

U os06b, ktore przedawkowaty loperamid, obserwowano zdarzenia kardiologiczne, takie jak:
wydtuzenie odstgpu QT i czasu trwania zespotu QRS, zaburzenia rytmu typu torsade de pointes, inne
cigzkie arytmie komorowe, zatrzymanie akcji serca i omdlenie (patrz punkt 4.4). Notowano takze
przypadki zgonow. W wyniku przedawkowania moze doj$¢ do ujawnienia zespotu Brugadow.

Leczenie

W przypadku wystgpienia objawow przedawkowania zwigzanych z osrodkowym uktadem nerwowym
jako antidotum mozna poda¢ nalokson. Jezeli w ciagu 10 minut nie nastapi poprawa, konieczne bedzie
poszukanie innej przyczyny. Poniewaz czas dziatania loparamidu jest dtuzszy niz naloksonu (1 do 3
godzin), moze by¢ wskazane powtorne podanie naloksonu. Dlatego tez pacjent powinien pozostawac
pod Scistg kontrolg lekarskg przez przynajmniej 48 godzin w celu wykrycia ewentualnych objawow
zahamowania czynnos$ci osrodkowego uktadu nerwowego.

W przypadku wystgpienia depresji oddechowej w razie potrzeby nalezy zastosowac sztuczne
oddychanie. Inne objawy nalezy leczy¢ w razie konieczno$ci odpowiednig metoda.

5. WLASCIWOSCI FARMAKOLOGICZNE

5.1 Whasciwosci farmakodynamiczne
Grupa farmakoterapeutyczna: leki hamujace perystaltyke jelit, kod ATC: A07 DAO3
Loperamid jest lekiem przeciwbiegunkowym dzialajacym w na $ciang jelita.

Zazwyczaj Stoperan Fast powoduje zatrzymanie biegunki w ciggu kliku godzin. Zmniejsza zbyt
nasilone ruchy perystaltyczne jelit.



Loperamid wigze si¢ z receptorami opioidowymi w $cianie jelita. W nastgpstwie tego hamuje
uwalnianie acetylocholiny i prostaglandyn, zmniejszajac tym samym perystaltyke i wydtuzajac czas
pasazu tresci pokarmowej w jelitach.

Loperamid zwigksza absorpcje wody i elektrolitow przede wszystkim w jelicie kretym.

Loperamid zwigksza spoczynkowe napigcie zwieracza odbytu, jednoczesnie zmniejszajac
natychmiastowa potrzebe wyprdznienia (parcie na stolec). Ze wzgledu na duze powinowactwo do
$ciany jelita i duzy stopien metabolizmu zwigzany z efektem pierwszego przejScia przez watrobe,
loperamid prawie w ogoéle nie przenika do krazenia ogdlnego.

5.2 Wiasciwosci farmakokinetyczne

Czas rozpadu tabletki wynosi od kilku do kilkudziesieciu sekund.

Wchianianie:

Wigkszo$¢ przyjetego loperamidu wchiania si¢ z jelit, jednak w wyniku znacznego metabolizmu
pierwszego przejscia przez watrobe, jego biodostepnos¢ ogoélnoustrojowa jest niska. Czas do
uzyskania stezenia maksymalnego Tmax wynosit 2h.

Dystrybucja:

Badania nad dystrybucja u szczurow wykazaty duze powinowactwo loperamidu do komérek scian
jelita z preferencyjnym wigzaniem si¢ z receptorami podtuznej warstwy migsniowej. Loperamid wiaze
si¢ z biatkami osocza w 95%, glownie z albuminami. Dane niekliniczne wskazuja, ze loperamid jest
substratem glikoproteiny P.

Metabolizm:

Loperamid jest niemal catkowicie wychwytywany przez watrobe, gdzie jest gtownie metabolizowany,
sprzggany i wydalany z z6lcig. Oksydacyjna N-demetylacja, za posrednictwem CYP3A4 i CYP2CS,
jest glownym szlakiem metabolicznym loperamidu. Ze wzgledu na efekt pierwszego przejscia przez
watrobg, stezenie niezmienionego leku w osoczu jest bardzo mate.

Eliminacja:

Okres poltrwania loperamidu u cztowieka wynosi okoto 11 godzin (zakres od 9 do 14 godzin).
Loperamid w postaci niezmieniongj i jego metabolity wydalane sg glownie z katem.

Drzieci i mlodziez:

Nie wykonano badan farmakokinetycznych u dzieci i mtodziezy. Oczekuje si¢, ze dziatanie
farmakokinetyczne loperamidu oraz interakcje innych produktow leczniczych z loperamidem powinny
by¢ poréwnywalne z dziataniem farmakokinetycznym u dorostych.

5.3 Przedkliniczne dane o bezpieczenstwie

Dziatanie przedkliniczne zaobserwowano jedynie przy narazeniu znacznie przekraczajacym
maksymalne narazenie cztowieka, co wskazuje na niewielkie znaczenie kliniczne.

Badania w zakresie toksycznosci ostrej i przewlektej loperamidu nie wykazaty zadnego szczegdlnego
dziatania toksycznego. Wyniki badan nieklinicznych dotyczacych loperamidu, prowadzonych w
warunkach in vitro oraz in vivo, wskazuja, ze w zakresie st¢zen terapeutycznych oraz po znaczacym
przekroczeniu (nawet 47-krotnym) tego zakresu nie ma istotnych skutkéw elektrofizjologicznych
dotyczacych czynnosci migsnia sercowego. Jednak podczas stosowania skrajnie wysokich stezen
zwiazanych z przedawkowaniem (patrz punkt 4.4) loperamid ma wptyw na elektrofizjologi¢ migsnia
sercowego, polegajacy na hamowaniu przepltywu jonow potasowych (hERG) i sodowych oraz
powodowaniu arytmii.

Wyniki badan przeprowadzonych in vivo i in vitro wykazaly, ze loperamid nie ma dziatania
genotoksycznego. Nie zaobserwowano dziatania rakotworczego loperamidu.

W badaniach wplywu na reprodukcje przeprowadzonych na szczurach bardzo duze dawki loperamidu
(40 mg/kg/dobe - 20 razy wigksze niz maksymalna dawka stosowana u cztowieka/Maximum Human
Use Level],) zaburzaty ptodnos¢ i zmniejszaty przezycie ptodu w zwigzku z dzialaniem toksycznym
na organizm matki. Mate dawki NOAEL (=10 mg/kg - ok. 5 razy wicksze niz maksymalna dawka
stosowana u czlowieka) nie mialy wptywu na zdrowie matki i ptodu oraz nie zaburzaly rozwoju okoto-



1 pourodzeniowego.

6 DANE FARMACEUTYCZNE

6.1 Wykaz substancji pomocniczych
Mannitol
Pullulan
Aspartam (E 951)
Aromat mi¢towy (zawierajacy: maltodekstryn¢ kukurydziang (zawiera glukozg), substancje
aromatyczne, modyfikowang skrobig¢ kukurydziang (E1450))
Sodu wodoroweglan
Polisorbat 80

6.2 NiezgodnoS$ci farmaceutyczne
Nie dotyczy.

6.3 Okres waznosSci
3 lata

6.4 Specjalne $rodki ostroznosci podczas przechowywania
Brak specjalnych zalecen dotyczacych temperatury przechowywania produktu leczniczego. Lek
przechowywaé w oryginalnym opakowaniu w celu ochrony przed wilgocia.
Przed zastosowaniem leku nalezy sprawdzi¢ date waznos$ci podang na opakowaniu. Nie stosowac
leku po uptywie terminu waznosci.

6.5 Rodzaj i zawarto$¢ opakowania
Blister z folii PVC/OPA/Aluminium/PVC z odrywanym wieczkiem z papier/PET/Aluminium lub
z folii PVC/OPA/Aluminium/OPA/PVC z odrywanym wieczkiem z papier/PET/Aluminium, w
tekturowym pudetku.
Blister zawiera 6, 10, 12 (6x2) tabletek liofilizowanych.
Nie wszystkie wielko$ci opakowan muszg znajdowaé si¢ w obrocie.

6.6 Specjalne Srodki ostroznosci dotyczgce usuwania
Brak specjalnych wymagan dotyczacych przygotowywania leku oraz usuwania.
Wszystkie niewykorzystane resztki leku lub jego odpady nalezy usuna¢ zgodnie z lokalnymi

przepisami.
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