CHARAKTERYSTYKA PRODUKTU LECZNICZEGO

1. NAZWA WLASNA PRODUKTU LECZNICZEGO

ANESTELOC" tabletki dojelitowe 20 mg

2. SKLAD JAKOSCIOWY I ILOSCIOWY SUBSTANCJI CZYNNYCH

Jedna tabletka dojelitowa zawiera 20 mg pantoprazolu (Pantoprazolum) w postaci soli

sodowej.

Substancje pomocnicze - patrz punkt 6.1.

3. POSTAC FARMACEUTYCZNA

Tabletki dojelitowe.

Zolte, okragle, lekko dwuwypukle tabletki pokryte I$nigca, przezroczysta otoczkg. Tabletki

oznaczone sg czarnym nadrukiem “PA 783" z jednej strony.

4. SZCZEGOLOWE DANE KLINICZNE

4.1 Wskazania do stosowania

Leczenie tagodnych postaci refluksowego zapalenia przelyku w celu zmniejszenia
wystepujacych objawow dyspepsji, takich jak: zgaga, zarzucanie kwasnej tresci

pokarmowej, bol podezas przetykania;
Dtiugotrwate leczenie i zapobieganie nawrotom refluksowego zapalenia przetyku,

Profilaktyka owrzodzenia zoladka 1 dwunastnicy wywolanego stosowaniem
nieselektywnych niesteroidowych lekow przeciwzapalnych (NLPZ) u pacjentow
z grupy zwigkszonego ryzyka, wymagajacych dlugotrwalego przyjmowania NLPZ
(patrz punkt 4.4).



4.2 Dawkowanie i sposob podawania
Zalecane dawkowanie:

Leczenie lagsodnych postaci refluksowego zapalenia przelyku w celu zmniejszenia

wystepujacych objawéw dyspepsji. takich jak: zgaga. zarzucanie kwasnej tresci pokarmowej.

b6l podczas przelvkania

Zalecana dawka doustna to jedna tabletka Anesteloc 20 mg raz na dobg. Poprawa kliniczna
nastepuje zwykle w ciggu 2 do 4 tygodni leczenia, a wyleczenie zapalenia przetyku wymaga
zazwyczaj 4-tygodniowej kuracji. Jesli w tym czasie nie nastapi wyleczenie, podawanie leku

nalezy kontynuowac jeszcze przez kolejne 4 tygodnie.

Diugotrwate leczenie i zapobieganie nawrotom refluksowego zapalenia przelyku

W diugotrwalym leczeniu zaleca si¢ podawanie dawki podtrzymujacej 20 mg (1 tabletka) na
dobe, ktéra w przypadku nawrotu choroby, mozna zwigkszy¢ do 40 mg pantoprazolu na dobg.
W takich przypadkach mozna podawac tabletki Anesteloc tabletki 40 mg. Po wyleczeniu

nawrotu dawke mozna ponownie zmniejszy¢ do 20 mg pantoprazolu na dobg.

Diugotrwala terapia, prowadzona dluzej niz przez 1 rok wymaga dokladnego rozwazenia
stosunku korzysci do ryzyka, poniewaz nie ustalono bezpieczenstwa stosowania leku przez

tak dlugi czas.

Profilaktvka owrzodzenia zoladka i dwunastnicy wywolanych stosowaniem nieselektywnych

niesteroidowych lekow przeciwzapalnych (NLPZ) u pacjentéw z grupy zwigkszonego ryzyka.

wymagajacych dhugotrwalego przyjmowania NLPZ

Zalecana dawka doustna wynosi 20 mg pantoprazolu na dobg.
Dawkowanie u pacjentow z cigzkimi zaburzeniami czynnosci watroby

U pacjentéw z ciezkimi zaburzeniami czynnosci watroby nie nalezy stosowa¢ dawki wigkszej
niz 20 mg pantoprazolu na dobe.

Dawkowanie u pacjentow z zaburzeniami czynnosci nerek
Nie ma konieczno$ci zmiany dawkowania u pacjentéw z zaburzeniami czynnosci nerek.

Dawkowanie u pacjentéow w podeszlym wieku

Nie ma koniecznosci modyfikacji dawkowania u 0sob w podeszlym wieku.
Dawkowanie u dzieci

Dotychczas brak danych dotyczacych stosowania leku u dzieci.



Sposéb podawania

Tabletck Anesteloc nie nalezy ssa¢ ani rozgryza¢. Nalezy je polyka¢ w calosci przed

positkiem, popijajac woda.

4.3 Przeciwwskazania

Nadwrazliwo$¢ na substancje czynna lub ktéragkolwiek substancj¢ pomocnicza.

4.4 Specjalne ostrzezenia i §rodki ostroznosci dotyczgce stosowania

U pacjentéow z cigzkimi zaburzeniami czynnosci watroby, zwlaszcza podezas diugotrwalego
stosowania pantoprazolu, nalezy regularnie kontrolowa¢ aktywnos$¢ enzymow watrobowych.

W przypadku zwigkszenia ich aktywnosci, pantoprazol nalezy odstawic.

Podawanie pantoprazolu 20 mg w profilaktyce owrzodzenia zoladka i dwunastnicy
wywotanych nieselektywnymi niesteroidowymi lekami przeciwzapalnymi (NLPZ) nalezy
ograniczy¢ do pacjentow wymagajacych ciagltego przyjmowania NLPZ oraz znajdujgcych sig

w grupie zwickszonego ryzyka zaburzen zoladkowo-jelitowych.

Zwickszone ryzyko tych powiklan nalezy ocenia¢ biorac pod uwage indywidualne czynniki
ryzyka, takie jak podeszly wiek (>65 lat), owrzodzenie zoladka lub dwunastnicy, badz

krwawienie z gornego odcinka przewodu pokarmowego w wywiadzie.

Pantoprazol, podobnie jak inne leki hamujace wydzielanie kwasu zotadkowego, moze
zmniejszaé absorpcj¢ witaminy Bj» (cyjanokobalaminy) ze wzgledu na niedobdr lub brak
kwasu solnego w soku zotadkowym. Przed rozpoczgciem dhugotrwalego leczenia nalezy to
uwzglednié¢ u pacjentéw z niedoborem witaminy By, lub z czynnikami ryzyka zmniejszone;j

absorpcji witaminy Bys.
Uwaga:

Przed rozpoczeciem leczenia nalezy wykluczy¢ nowotwor zlosliwy przetyku lub zoladka,
poniewaz terapia pantoprazolem moze maskowac objawy choroby nowotworowej i opdzni¢

whasciwg diagnozg.

Pacjenci, u ktérych nie obserwuje si¢ poprawy po 4 tygodniach leczenia wymagaja
przeprowadzenia dodatkowych badan.



4.5 Interakcje z innymi lekami i inne rodzaje interakcji

Pantoprazol moze zmniejsza¢ lub zwigksza¢ wchianianie lekéw, ktorych dostgpnosc

biologiczna zalezy od pH, np. ketokonazolu.

Pantoprazol jest metabolizowany w watrobie przez uktad enzyméw cytochromu P450. Nie
mozna wykluczy¢ wystgpienia interakcji pomigdzy pantoprazolem, a innymi lekami lub
zwigzkami metabolizowanymi przez ten sam uklad enzymoéw. Jednak w specjalistycznych
badaniach nie stwierdzono istotnych klinicznie interakcji pomigdzy pantoprazolem a lekami
takimi, jak: karbamazepina, kofeina, diazepam, diklofenak, digoksyna, etanol, glibenklamid,
metoprolol, naproksen, nifedypina, fenprokumon, fenytoina, piroksykam, teofilina, warfaryna
oraz doustne $rodki antykoncepcyjne. Nie stwierdzono takze interakcji z podawanymi

jednoczesnie $rodkami zobojgtniajagcymi kwas.

Poniewaz stwierdzono zmiany wartosci INR (International normalized ratio, migdzynarodowy
wspolczynnik znormalizowany) w pojedynczych przypadkach, u pacjentow leczonych lekami
przeciwzakrzepowymi pochodnymi kumaryny zaleca si¢ kontrolg czasu protrombinowego,

INR po rozpoczeciu, zakonczeniu lub podezas nieregularnego stosowania pantoprazolu.

4.6 Cigza i laktacja

Dos$wiadczenia kliniczne z zastosowaniem pantoprazolu u kobiet cigzarnych sa ograniczone.
W badaniach nad wplywem leku na zdolnosci rozrodcze zwierzat obserwowano objawy
nieznacznego toksycznego dzialania na ptod po podaniu dawek wigkszych niz 5 mg/kg me.

Brak danych dotyczacych przenikania pantoprazolu do mleka kobiecego.

Pantoprazol mozna podawaé¢ kobietom w cigzy i matkom karmigcym jedynie wowczas, gdy
korzysci terapii dla matki przewyzszaja ewentualne ryzyko dziatan niepozadanych dla ptodu i

niemowlecia.

4.7 Wplyw na zdolno$¢ prowadzenia pojazdéw i obslugiwania urzadzen mechanicznych

w ruchu

Pantoprazol nie wptywa na zdolnos¢ prowadzenia pojazdéw i obstugiwania maszyn.



4.8 Dzialania niepozadane

Czgstosé Czesto Niezbyt czgsto | Rzadko Bardzo rzadko
stepowania | (=1% - <10%) | (= 0,1% - <1%) | (>0,01% - <0,1%) | (<0,01% facznie z
pojedynczymi
Narzad, uklad przypadkami)
Zaburzenia zotadkowo- bol w nudnosci; sucho$¢ w jamie
jelitowe nadbrzuszu; wymioty ustne;j
biegunka;
zaparcia;
wzdecia
Zaburzenia ogolne i stany obrzeki obwodowe
w miejscu podania
Zaburzenia watroby 1 drog cigzkie uszkodzenie
zo6kciowych komérek watroby,
prowadzace do
zOttaczki z lub bez
niewydolnosci
watroby
Zaburzenia uktadu reakcje
immunologicznego anafilaktyczne, w
tym wstrzas
anafilaktyczny
Badania diagnostyczne zwigkszenie
aktywnosci
enzymow
watrobowych
(aminotransferaz
y-
glutamylotranspept
ydazy);
zwigkszenie
stezenia
triglicerydow;
podwyzszenie
temperatury ciata
Zaburzenia migsniowo- bole stawow béle migsni
szkieletowe, tkanki tacznej
i kodci
Zaburzenia ze strony béle glowy zawroty glowy;
uktadu nerwowego zaburzenia
widzenia
(nieostre
widzenie)
Zaburzenia psychiczne depresja
Zaburzenia nerek i drog srodmigzszowe
moczowych zapalenie nerek
Zaburzenia skory i tkanki odczyny pokrzywka;
podskorne;j alergiczne, takie obrzek
jak $wiad i naczynioruchowy;




wysypka skorna

cigzkie reakcje
skorne, takie jak
zespot Stevensa-
Johnsona, rumien
wielopostaciowy,
zespot Lyella;
reakcje
fototoksyczne

4.9 Przedawkowanie
Objawy przedawkowania u ludzi nie sq znane.
Dawki do 240 mg podane dozylnie przez 2 minuty byly dobrze tolerowane.

W przypadku przedawkowania z klinicznymi objawami zatrucia nalezy zastosowac

odpowiednie postgpowanie objawowe i podtrzymujace.

5. WLASCIWOSCI FARMAKOLOGICZNE

5.1 Wlaéciwoéci farmakodynamiczne

Grupa farmakoterapeutyczna: Inhibitory pompy protonowe;.
Kod ATC: A02B CO02.

Pantoprazol jest pochodng benzoimidazolu, hamujacg wydzielanie kwasu solnego w zoladku

poprzez specyficzny wplyw na komorki oktadzinowe blony sluzowej zotadka.

Pantoprazol jest przeksztalcany do czynnej postaci w kwasnym Srodowisku kanalikow
srodkomorkowych komorek okladzinowych zotadka, gdzie hamuje aktywnos¢ enzymu H7K*-
zaleznej ATP-azy, ktéra odpowiada za koncowy etap syntezy kwasu solnego w Zzofadku.
Stopiefi zahamowania wydzielania kwasu solnego zalezy od dawki i dotyczy zardwno

podstawowego, jak i stymulowanego wydzielania kwasu solnego.

U wiekszosci pacjentéw objawy choroby ustgpuja po 2 tygodniach leczenia. Podobnie jak w
przypadku innych inhibitorow pompy protonowej i inhibitoréw receptorow Ha, leczenie
pantoprazolem powoduje zmniejszenie kwasnosci soku zotadkowego i tym samym prowadzi
do wtérnego zwickszenia stezenia gastryny proporcjonalnie do zmniejszenia kwasnosci.
Wzrost stezenia gastryny jest przemijajacy. Pantoprazol wiaze si¢ z H'/K"-zalezng ATP-aza

na poziomie receptora komorkowego i z tego wzgledu moze hamowa¢ wydzielanie kwasu



solnego niezaleznie od czynnika pobudzajacego to wydzielanie (np. acetylocholiny,

histaminy, gastryny). Dziatanie leku jest takie samo po podaniu doustnym, jak i dozylnym.

Pod wplywem pantoprazolu dochodzi do zwigkszenia stgzenia gastryny na czczo. Podczas
krotkotrwalego stosowania w wigkszosci przypadkow, wartosci te nie przekraczajg gorne;
granicy normy. U pacjentéw przyjmujacych pantoprazol diugotrwale, stgzenie gastryny w
wiekszosci przypadkow ulega podwojeniu. Jednak nadmierne zwigkszenie st¢zenia gastryny
obserwuje sie w pojedynczych przypadkach. W konsekwencji, u niektorych pacjentow
poddanych dlugotrwalej terapii mozna odnotowa¢ nieznaczny lub umiarkowany wzrost liczby
komorek ECL w zoladku (rozrost prosty do gruczolowatego). Jednak zgodnie z
przeprowadzonymi dotychczas badaniami, powstawanie form przedrakowiakowych (rozrost
atypowy) lub rakowiakéw zoladka obserwowane w badaniach na zwierzg¢tach (patrz punkt

5.3) jest u ludzi mato prawdopodobne, jesli pantoprazol stosuje si¢ przez okres do 1 roku.

Nie jest mozliwe calkowite wyeliminowanie szkodliwego wplywu dlugotrwalej terapii
pantoprazolem przez okres diuzszy niz jeden rok na parametry okreslajace czynnos¢ tarczycy

oraz enzymy watrobowe, co zostato potwierdzone badaniami na modelu zwierzgcym.

5.2 Wlasciwosci farmakokinetyczne
Farmakokinetyka ogolna

Pantoprazol szybko wchiania si¢ z przewodu pokarmowego, osiggajac maksymalne stgzenie
w osoczu juz po podaniu jednej dawki 20 mg doustnie. Maksymalne st¢zenia w surowicy
krwi wynoszace okolo 1-1,5 pg/ml osiagane sa przecietnie po okoto 2,0 do 2,5 godzinach po
podaniu leku. Wartosci te utrzymujgq si¢ na niezmienionym poziomie podczas leczenia
wielokrotnymi dawkami pantoprazolu. Objetos¢ dystrybucji wynosi okoto 0,15 kg, a klirens
- okoto 0,1 Vh/kg. Okres péltrwania fazy koficowej eliminacji wynosi okoto 1 godziny.
Odnotowano kilka przypadkéw pacjentéw z opdzniong eliminacjg leku. Ze wzglgdu na
specyficzne wiazanie si¢ pantoprazolu z pompg protonowa w komoérkach okladzinowych
zotadka, brak korelacji pomiedzy okresem péttrwania w fazie eliminacji a dtuzszym czasem

dziatania leku (zahamowanie wydzielania kwasu zoladkowego).

Wiasciwosdei farmakokinetyczne pantoprazolu nie roznig si¢ po podaniu jednorazowym
i wielokrotnym. Kinetyka pantoprazolu w osoczu ma charakter liniowy, zaréwno po podaniu

doustnym, jak i dozylnym, w zakresie dawek 10 do 80 mg.



Wigzanie z biatkami surowicy wynosi okolo 98%. Pantoprazol jest niemal catkowicie
metabolizowany w watrobie. Lek wydalany jest gtownie przez nerki (w okoto 80%) w postaci
metabolitow; pozostala czgs¢ wydalana jest z kalem. Glownym metabolitem obecnym
zaroOwno w surowicy, jak i w moczu jest demetylopantoprazol, ktory wigze si¢ z siarczanem.
Okres poltrwania gtownego metabolitu (okolo 1,5 godz.) nie rézni si¢ znacznie od okresu

pottrwania pantoprazolu.
Dostepnosé biologiczna

Po podaniu doustnym pantoprazol wchlania si¢ catkowicie. Bezwzgledna dostgpnosc
biologiczna pantoprazolu w postaci tabletek wynosi okolo 77%. Jednoczesne spozywanie
pokarmu lub przyjmowanie $rodkéw zobojgtniajacych kwas nie ma wplywu na AUC,
maksymalne stezenie w surowicy i w konsekwencji na dostgpno$é biologiczng pantoprazolu.

Jednoczesne spozycie pokarmu moze jedynie wplynaé na op6znienie dzialania leku.
Specjalne grupy pacjentéw

Nie ma konieczno$ci zmniejszania dawki pantoprazolu u pacjentow z zaburzeniami czynnosci
nerek (w tym u pacjentow dializowanych). Podobnie jak u zdrowych ochotnikéw, okres
potrwania pantoprazolu jest krotki. Jedynie bardzo niewielkie ilosci pantoprazolu daja si¢
usungé za pomoca dializy. Okres poltrwania glownego metabolitu jest umiarkowanie
wydluzony (2 do 3 godzin), jednak jego wydalanie pozostaje szybkie i nie dochodzi do
kumulacji pantoprazolu.

Mimo, iz u pacjentéw z marskoscia watroby (A 1 B w klasyfikacji Child-Pugha) okres
pottrwania pantoprazolu wydtuza si¢ do 3-6 godzin, a warto$ci AUC wzrosty 3-5-krotnie,
maksymalne stgzenia w surowicy wzrosty nieznacznie — 1,3-krotnie w poréwnaniu

z wartosciami u zdrowych ochotnikow.

Obserwowano nieznaczny wzrost wartosci AUC i Cmax u ochotnikow w podesztym wieku

w poréwnaniu z mtodszymi pacjentami, jednak réznice te byly klinicznie nieistotne.

5.3 Przedkliniczne dane dotyczgce bezpieczenstwa

W przedklinicznych badaniach bezpieczenstwa, toksycznosci po podaniu wielokrotnym i

genotoksycznosci nie stwierdzono istotnego zagrozenia dla ludzi.

W dwuletnim badaniu nad rakotwérczym wplywem pantoprazolu na szczury (co odpowiada

leczeniu trwajacemu cale zycie kazdego osobnika) stwierdzono nowotwory neuroendokrynne.



Ponadto, w przedzoladku u szczuréw uczestniczgcych w jednym z badan obserwowano
brodawczaki plaskonablonkowe. Mechanizm prowadzacy do powstawania rakowiakow
zoladka przez podstawione benzoimidazole zostal szczegblowo przeanalizowany. Na
podstawie tych badan stwierdzono, Ze jest to reakcja wtorna do masywnego wzrostu stezenia

gastryny w surowicy, obserwowanego u szczuréw w trakcie leczenia.

W trwajacych dwa lata badaniach na gryzoniach obserwowano zwigkszong liczbe guzow
watroby szczuréw (w jednym badaniu na szezurach) i samic myszy, ktore przypisywano

znacznemu metabolizmowi pantoprazolu w watrobie.

Nieznaczny wzrost liczby zmian nowotworowych tarczycy obserwowano w grupie szczurdw,
ktorym podawano najwyzsze dawki leku (200 mg/kg mec.) w badaniu trwajacym 2 lata.
Wystepowanie tych nowotworéw ma zwigzek z zaburzeniami rozktadu tyroksyny, jakie maja
miejsce w watrobie szczura pod wplywem pantoprazolu. Dawki terapeutyczne stosowane
u ludzi sa mate, dlatego dzialania niepozadane pantoprazolu na tarczyce wydaja si¢ mato

prawdopodobne.

W badaniach przedklinicznych nie znaleziono dowodéw na zaburzenia plodnosci lub
teratogenny wplyw pantoprazolu. Zdolno$¢ przenikania leku przez lozysko oceniano
w badaniach na szczurach, stwierdzajac jego nasilenie w miare postepu cigzy.

W konsekwencji, st¢zenie pantoprazolu u plodu wzrasta na krotko przed porodem.

6. DANE FARMACEUTYCZNE
6.1 Wykaz substancji pomocniczych

W sklad rdzenia wchodza: mannitol, krospowidon, hydroksypropyloceluloza, sodu

laurylosiarczan, krzemionka koloidalna bezwodna, talk, magnezu stearynian.

W sktad otoczki wchodza: opadry AMB zolty 80W32009 [poliwinylowy alkohol, tytanu
dwutlenek (E171), talk, zelaza tlenek zotty (E172), lak z6cieni chinolinowej (E104), lecytyna

sojowa, guma ksantanowal].

W sklad otoczki dojelitowej wehodza: kwasu metakrylowego i etylu akrylanu kopolimer (1:1)

dyspersja 30%, polisorbat 80, glicerolu monostearynian, trietylu cytrynian.

Czarny tusz.



6.2 Niezgodnosci farmaceutyczne

Nie dotyczy.

6.3 Okres trwalosci

2 lata.

6.4 Specjalne $rodki ostroznosci przy przechowywaniu

Przechowywa¢ w temperaturze ponizej 25°C. Przechowywa¢ w oryginalnym opakowaniu.

6.5 Rodzaj i zawartos¢ opakowania

Blistry OPA/AI/PVC//Al zawierajace 14 tabletek. 1 lub 2 blistry w tekturowym pudelku.

6.6. Instrukcja dotyczgca przygotowania leku do stosowania (i usuwania jego

pozostalosci)

Brak szczegdlnych wymagan.

7. PODMIOT ODPOWIEDZIALNY POSIADAJACY POZWOLENIE NA
DOPUSZCZENIE DO OBROTU

Adamed Sp. z 0.0.

Pienkow 149

05-152 Czosndéw k/Warszawy

tel. (022)751-85-17

fax. (022)751-84-67

8. NUMER POZWOLENIA NA DOPUSZCZENIE DO OBROTU 12429

9. DATA WYDANIA PIERWSZEGO POZWOLENIA NA DOPUSZCZENIE DO
OBROTU/ DATA PRZEDLUZENIA TERMINU WAZNOSCI POZWOLENIA
22.09.2006 r.

10. DATA SPORZADZENIA TEKSTU CHARAKTERYSTYKI PRODUKTU
LECZNICZEGO
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