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SUHRN CHARAKTERISTICKYCH VLASTNOSTI LIEKU

1. NAZOV LIEKU

Defumoxan

1,5 mg tablety

2.  KVALITATIVNE A KVANTITATIVNE ZLOZENIE

Jedna tableta obsahuje 1,5 mg cytiziniklinu (predtym pouzivany nazov: cytizin).

Uplny zoznam pomocnych latok, pozri Gast 6.1.

3. LIEKOVA FORMA
Tablety

Okruhle, bikonvexné biele tablety s priemerom 6 mm.

4. KLINICKE UDAJE
4.1 Terapeutické indikacie

Odvykanie od faj¢enia a zniZenie tizby po nikotine u faj¢iarov, ktori chct prestat’ fajéit’. Ciel lieCby
Defumoxanom je trvalé ukoncenie pouzivania vyrobkov obsahujicich nikotin.

4.2 Davkovanie a sposob podavania
Dévkovanie
Jedno balenie Defumoxanu (100 tabliet) je dostacujice na tplny lie¢ebny cyklus.

Trvanie liecby je 25 dni.

Defumoxan sa ma uzivat’ podl'a nasledujucej schémy:

Deii liecby Odporucana diavka Maximalna denna davka
Od 1. do 3. dita 1 tableta kazdé 2 hodiny 6 tabliet

0Od 4. do 12. dnia 1 tableta kazdé 2,5 hodiny 5 tabliet

Od 13. do 16. dna 1 tableta kazdé 3 hodiny 4 tabliet

Od 17. do 20. dna 1 tableta kazdych 5 hodin 3 tabliet

Od 21. do 25. dna 1-2 tablety za den do 2 tabliet

Faj¢enie sa ma skonc¢it’ najneskor 5. den lieCby. Pocas lie¢by sa nesmie pokracovat’ vo fajéeni pretoze
to moze zhorsit’ neziaduce reakcie (pozri Cast’ 4.4). V pripade zlyhania lieCby sa ma liecba ukoncit’ a
moze sa opakovat’ po 2 az 3 mesiacoch.

Osobitné populdcie (porucha funkcie obliciek, porucha funkcie pecene)
Nie je ziadna klinicka skuisenost’ s Defumoxanom u pacientov s poruchou funkcie obliciek alebo

pecene, preto sa pouzitie tohto lieku u tychto populacii pacientov neodporuaca.

Starsi pacienti
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Vzhl'adom na obmedzenu klinicku skusenost’ sa neodportica pouzitie Defumoxanu u starSich
pacientov vo veku nad 65 rokov.

Pediatricka populacia
Bezpecnost’ a i¢innost’ Defumoxanu u deti vo veku do 18 rokov neboli stanovené.

Defumoxan sa nema pouzivat’ u deti vo veku do 18 rokov.

Sp6sob podavania

Defumoxan sa uziva peroralne s dostatoénym mnozstvom vody.
4.3 Kontraindikacie

Precitlivenost’ na lie¢ivo alebo na ktorakol'vek z pomocnych latok uvedenych v ¢asti 6.1,
Nestabilna angina pectoris,

Infarkt myokardu v nedédvnej anamnéze,

Klinicky vyznamné arytmie,

Cievna mozgova prihoda v nedavnej anamnéze,

Gravidita a dojcenie.

4.4 Osobitné upozornenia a opatrenia pri pouZivani

Defumoxan mézu uzivat’ iba osoby s vaznym zaujmom o zbavenie sa zavislosti na nikotine. Pacient si
musi byt vedomy toho, ze sti¢asné uzivanie lieku a fajcenie alebo pouzivanie vyrobkov obsahujucich
nikotin méze viest’ k zhorSeniu neziaducich reakcii na nikotin.

Defumoxan sa musi uzivat’ s opatrnostou v pripade ischemickej choroby srdca, srdcového zlyhéavania,
hypertenzie, feochromocytomu, aterosklerdzy a inych ochoreni periférnych ciev, vredu zaludku a
dvanastnika, gastroezofagovej refluxovej choroby, hypertyredzy, diabetu a schizofrénie.

Ucinky odvykania od fajcenia: Polycyklické aromatické uhlovodiky v tabakovom dyme zvysuji
metabolizmus liekov metabolizovanych cez CYP 1A2 (a pravdepodobne cez CYP 1A1). Ak fajciar
zanecha fajcenie, moze to mat’ za nasledok pomal§i metabolizmus a nasledné zvysenie krvnych hladin
takychto liekov. To je potencidlne klinicky dolezité pre lieky s izkym terapeutickym oknom,
napriklad teofylin, takrin, klozapin a ropinirol.

Plazmatické koncentracie inych liekov, ¢iastoéne metabolizovanych cez CYP1A2, napriklad
imipramin, olanzapin, klomipramin a fluvoxamin sa tiez mézu zvysit' po skonceni s fajcenim, aj ked’
udaje na podporu tohto tvrdenia chybajii a mozny klinicky vyznam tohto ucinku u tychto liekov nie je
znamy.

Obmedzené udaje naznacuji, ze fajéenie mdze zvysit metabolizmus flekainidu a pentazocinu.

Symptomom vysadenia nikotinu moze byt depresivna nalada, zriedkavo zahfiajica samovrazedné
predstavy a pokus o samovrazdu. Lekari si maju byt vedomi mozného vzniku zavaznych
neuropsychiatrickych symptémov u pacientov, ktori sa poktisaju prestat’ fajcit’ s lieCbou alebo bez
liecby.

Anamnéza psychiatrickych poruch pri odvykani od fajcenia, s lieCbou alebo bez lie¢by, bola spojena s
exacerbaciou zakladného psychiatrického ochorenia (napr. depresie).

U pacientov s anamnézou psychiatrického ochorenia je nutna starostlivost’ a pacienti musia byt
patri¢ne pouceni.

Zeny vo fertilnom veku
Zeny vo fertilnom veku musia poc€as uzivania Defumoxanu pouzivat’ vysoko uc¢innu antikoncepciu
(pozri Casti 4.5 a 4.6).

4.5 Liekové a iné interakcie

Defumoxan sa nesmie uzivat’ spolu s antituberkulotikami. Nie su dostupné udaje o klinicky
vyznamnych interakciach s inymi liekmi.
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Pacienti si maju byt’ vedomi, Ze sucasné uzivanie tohto lieku a faj¢enie alebo uzivanie vyrobkov
obsahujucich nikotin moéze viest’ k zvyrazneniu (zhorSeniu) neziaducich t€¢inkov nikotinu (pozri ¢ast’
4.4).

Hormonalna antikoncepcia

Doposial nie je zname ¢i Defumoxan méZze znizovat’ t€innost’ systémovo posobiacej hormonalne;j
antikoncepcie a preto maju zeny, ktoré pouzivaju systémovo pdsobiacu hormonalnu antikoncepciu,
pridat’ aj druht1 bariérovi metodu.

4.6 Fertilita, gravidita a laktacia

Gravidita

Nie su k dispozicii alebo je iba obmedzené mnozstvo udajov o pouziti cytiziniklinu u gravidnych zien.
Stadie na zvieratach su nedostatoéné z hl'adiska reprodukénej toxicity (pozri Cast’ 5.3).

Defumoxan je kontraindikovany pocas gravidity (pozri Cast’ 4.3).

Dojcenie
Defumoxan je kontraindikovany pocas laktacie (pozri ¢ast’ 4.3).

Fertilita
Nie su k dispozicii Ziadne daje o vplyve Defumoxanu na fertilitu.

Zeny v plodnom veku

Zeny v plodnom veku musia poé¢as uzivania Defumoxanu pouzivat' vysoko uéinna antikoncepciu
(pozri ast’ 4.5 a 4.4). Zeny uZivajice systémovo pdsobiacu hormonalnu antikoncepciu musia pridat’ aj
druhu bariérova metodu.

4.7 Ovplyvnenie schopnosti viest’ vozidla a obsluhovat’ stroje
Defumoxan nema Ziadny vplyv na schopnost’ viest’ vozidla a obsluhovat’ stroje.
4.8 Neziaduce ucinky

Klinické studie a predchadzajtca skusenost’ s pouzitim liekov obsahujucich cytiziniklin ukazuju dobra
znasanlivost’ cytiziniklinu. Pomer pacientov, ktori ukoncili liecbu kvoli neziaducim u€¢inkom bol 6-
15,5 % a v klinickych sktsaniach bol porovnatel'ny s pomerom pacientov, ktori ukon¢ili liecbu v
placebo skupine. Zvycajne boli pozorované mierne az stredne zavazné neziaduce ucinky, najcastejsie
postihujice gastrointestinalny systém. Vacsina neziaducich u¢inkov sa objavila na zaciatku lieCby a
pocas lieCby neziaduce ucinky odzneli. Tieto symptomy (priznaky) mozu byt aj vysledkom skoncenia
s fajéenim, o je pravdepodobnejsie ako to, Ze su nasledkom pouzitia tohto lieku.

Nizsie st uvedené vSetky neziaduce ucinky podla tried organovych systémov a frekvencie vyskytu v
klinickych skusaniach. Frekvencie vyskytu st definované nasledovne: vel'mi Casté (> 1/10), Casté (>
1/100 az < 1/10), menej Casté (= 1/1 000 az < 1/100), zriedkavé (> 1/10 000 az < 1/1 000), vel'mi
zriedkavé (<1/10 000), nezname (z dostupnych udajov)

Poruchy metabolizmu a vyZivy:
vel'mi ¢asté:  zmena chuti do jedla (predovsetkym zvySenie), zvySenie hmotnosti

Poruchy nervového systému:

vel'mi Casté:  zavrat, podrdzdenost’, zmeny nalady, uzkost’, poruchy spanku (nespavost’, ospalost,
letargia, abnormalne sny, no¢né mory), bolesti hlavy

Casté: tazkosti so sustredenim sa

menej Casté:  pocit tazkej hlavy, znizené libido

Poruchy oka:
menej Casté:  slzenie
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Poruchy srdca a srdcovej ¢innosti:
vel'mi Casté:  tachykardia
Casté: pomaly srdcovy rytmus

Poruchy dychacej stistavy, hrudnika a mediastina:
menej Casté:  dyspnoe (dusnost’), zvysena tvorba sputa (hlienov)

Poruchy gastrointestinalneho traktu:

vel'mi Casté:  sucho v tstach, hnacka, nauzea, zmeny chuti, palenie zahy, zapcha, vracanie, bolest’
brucha (najmé v hornej Casti brucha)

Casté: napdtie brucha, palenie jazyka

menej Casté:  vyznamné slinenie

Poruchy kozZe a podkozZného tkaniva:
velmi Casté:  vyrdzka
menej Casté:  potenie, znizena elasticita koze

Poruchy kostrovej a svalovej sustavy a spojivového tkaniva:
velmi Casté:  bolest’ svalov (myalgia)

Celkové poruchy a reakcie v mieste podania:
velmi Casté:  vyCerpanost’

Casté: nevolnost’

menej Casté:  Unava

Laboratérne a funkéné vySetrenia:
menej Casté:  zvySenie sérovych hladin transaminaz

HIlésenie podozreni na neziaduce reakcie

Hlasenie podozreni na neziaduce reakcie po registracii lieku je dolezité. Umoziuje priebezné
monitorovanie pomeru prinosu a rizika lieku. Od zdravotnickych pracovnikov sa vyzaduje, aby hlasili
akékol'vek podozrenia na neziaduce reakcie na narodné centrum hlasenia uvedené v Prilohe V.

4.9 Predavkovanie

Pri predavkovani Defumoxanom sa pozoruju priznaky intoxikéacie nikotinom. Priznaky predavkovania
zahfnaja: nevolnost’, nauzea, vracanie, zvySena srdcova frekvencia, kolisanie krvného tlaku, poruchy
dychania, poruchy videnia, klonické kice. Vo vsetkych pripadoch predavkovania sa musia pouzit’
Standardné postupy pre akltne otravy; ma sa vykonat’ vyplach zalidka a riadend diuréza pomocou
infuznych roztokov a diuretik. Ak je potrebné, mézu sa pouzit’ antiepileptika, lieky pdsobiace na
kardiovaskularny systém a stimulujice dychanie. Ma sa monitorovat’ dychanie, krvny tlak a srdcova
frekvencia.

5.  FARMAKOLOGICKE VLASTNOSTI
5.1 Farmakodynamické vlastnosti

Farmakoterapeuticka skupina: lie¢iva na odvykanie od fajcenia, ATC kod: NO7BA04

Pouzitie Defumoxanu umoziuje postupné znizovanie zavislosti na nikotine zmiernenim priznakov z
vysadenia.

Utinn4 latka Defumoxanu je rastlinny alkaloid cytiziniklin (nachadza sa okrem inych v semenach
Stedreca, rod Laburnum), s chemickou $truktirou podobnou nikotinu. M4 u¢inok na acetylcholinové
nikotinové receptory. U¢inok cytiziniklinu je podobny t¢inku nikotinu, ale je celkovo slabsi.


http://www.ema.europa.eu/docs/en_GB/document_library/Template_or_form/2013/03/WC500139752.doc
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Cytiziniklin je kompetitorom nikotinu na tom istom receptore a postupne nikotin substituuje kvoli
svojej silnejSej vizbe. M4 nizsiu schopnost’ stimulovat’ nikotinovy receptor, najmé podtyp a4f: (je ich
¢iastocnym agonistom) a menej ako nikotin prenikd do centralneho nervového systému. St hypotézy,
ze v centralnom nervovom systéme cytiziniklin posobi na mechanizmus zapojeny v nikotinove;j
zavislosti a na uvolfiovanie neurotransmiterov. Predchadza na nikotine zavislej plnej aktivacii
mezolimbického dopaminového systému a mierne zvysuje hladinu dopaminu v mozgu, ¢o zmieriiuje
centrdlne priznaky vysadenia nikotinu. V periférnom nervovom systéme cytiziniklin stimuluje a potom
ovplyviiuje autonémne ganglia nervového systému, sposobuje reflexnt stimulaciu dychania a sekréciu
katecholaminov z drene nadobliciek, zvySuje tlak krvi a predchadza periférnym priznakom z
vysadenia nikotinu.

5.2 Farmakokinetické vlastnosti

Farmakokinetika u zvierat:

Po peroralnom podani oznac¢eného cytiziniklinu u mysi v davke 2 mg/kg sa absorbovalo 42 % podane;j
davky. Maximalna koncentracia cytiziniklinu v krvi bola hlasend po 120 mintutach a pocas 24 hodin sa
18 % davky vylucilo mocom. Polcas cytiziniklinu stanoveny po intravenéznom podani bol 200 minut.
Takmer 1/3 intraven6zne podanej davky sa vylacila mocom pocas 24 hodin a 3 % davky sa vylucili
stolicou pocas 6 hodin. Najvyssie koncentracie lieCiva sa dosiahli v peceni, nadoblickach a obli¢kach.
Po intraven6znom podani bola koncentracia cytiziniklinu v zI¢i 200 nasobne vyssia ako v krvi.
Konstantna hladina koncentracie cytiziniklinu v krvi po perkutinnom podani u zajacov bola
dosiahnuta v dvoch fazach. Prva faza trvala 24 hodin a druha faza nasledujtce tri dni. V prvej faze boli
absorpcny pomer a krvna hladina lie¢iva dvakrat vyssie ako v druhej faze. Distribucny objem (Vd) u
zajacov po peroralnom a intraven6znom podani bol 6,21 I/kg a 1,02 1/kg v uvedenom poradi. Po
podkoznom podani cytiziniklinu 1 mg/kg samcom potkanov bola koncentracia v krvi 516 ng/ml a
koncentracia v mozgu bola 145 ng/ml. Koncentracia v mozgu bola menej ako 30 % koncentracie v
krvi. V podobnych experimentoch so subkutanne podanym nikotinom bola koncentracia v mozgu 65
% koncentracie v krvi.

Farmakokinetika u l'udi:

Absorpcia

Farmakokinetické vlastnosti cytiziniklinu po jednotlivej peroralnej davke obsahujtcej 1,5 mg
cytiziniklinu boli skimané u 36 zdravych dobrovolnikov. Po peroralnom podani sa cytiziniklin rychlo
absorboval z gastrointestindlneho traktu. Priemerna maximalna plazmaticka koncentrécia 15,55 ng/ml
bola dosiahnuta v priemere za 0,92 hodiny.

Biotransformacia
Cytiziniklin sa mierne metabolizuje.

Eliminécia
64 % davky sa v nezmenenej forme vylac¢ilo mo¢om pocas 24 hodin. Priemerny plazmaticky polCas
bol priblizne 4 hodiny. Priemerny cas zotrvania (MRT - mean residence time) bol priblizne 6 hodin.

Nie su dostupné ziadne tdaje u pacientov s poruchou funkcie obli¢iek a peCene a nie je znamy vplyv
jedla na expoziciu cytiziniklinu.

5.3 Predklinické idaje o bezpec¢nosti

Predklinické udaje ziskané na zaklade non-GLP $tadii toxicity po opakovanom podavani, genotoxicity
a reprodukcnej toxicity a vyvinu neodhalili Ziadne osobitné riziko pre l'udi.

Studie toxicity po opakovanom podavani u mysi, potkanov a psov nepreukazali signifikantnii toxicitu
vo vztahu k hematopoéze, zalido¢nej sliznici, oblickam, peceni a ostatnym vniitornym organom.
Cytiziniklin nebol genotoxicky v in vivo $tidii u mysi. Nebol Ziaden dokaz embryotoxicity
cytiziniklinu u potkanov.

6. FARMACEUTICKE INFORMACIE
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6.1 Zoznam pomocnych litok
manitol

celul6za mikrokystalicka

stearat horecnaty
glycerol-dibehenat

hypromeloza

6.2 Inkompatibility
NeaplikovateI'né.

6.3 Cas pouzitePnosti

2 roky

6.4 Speciilne upozornenia na uchovavanie

Uchovavajte pri teplote do 25 °C. Uchovavajte v povodnom obale na ochranu pred vlhkostou a
svetlom.

6.5 Druh obalu a obsah balenia
PVC/PCTFE/Al alebo PVC/PE/PVDC/ALl blistre v papierovej skatul'ke obsahujucej 100 tabliet.
6.6  Specialne opatrenia na likvidaciu a iné zaobchadzanie s lieckom

Vsetok nepouzity liek alebo odpad vzniknuty z lieku sa ma zlikvidovat’ v stlade s narodnymi
poziadavkami.

7.  DRZITEL, ROZHODNUTIA O REGISTRACII

Aflofarm Farmacja Polska Sp. z o.0.
Partyzancka 133/151

95-200 Pabianice

Pol'sko

tel. +48 42 22-53-100
aflofarm@aflofarm.pl
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87/0236/20-S

9.  DATUM PRVEJ REGISTRACIE/PREDLZENIA REGISTRACIE

Détum prvej registrécie:’ 26. november 2020
Déatum posledného predlzenia registracie: 24. november 2022
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