CHARAKTERYSTYKA PRODUKTU LECZNICZEGO

1. NAZWA PRODUKTU LECZNICZEGO

Effortil 7,5 mg/g; krople doustne

2. SKLAD JAKOSCIOWY I ILOSCIOWY

1 ml roztworu doustnego (okoto 15 kropli) zawiera 7,5 mg chlorowodorku etylefryny (2-etyloamino-
1-(3-hydroksyfenylo)etanoluy).

oraz substancje pomocnicze, w tym: parahydroksybenzoesan metylu i parahydroksybenzoesan propylu
oraz pirosiarczyn sodu.

Pelny wykaz substancji pomocniczych, patrz punkt 6.1.

3.  POSTAC FARMACEUTYCZNA

Krople doustne

4, SZCZEGOLOWE DANE KLINICZNE
4.1 Wskazania do stosowania

Niedocisnienie tgtnicze objawowe lub ortostatyczne (zalezne od pozycji ciata), ogdlnie zwigzane z
objawami takimi jak zawroty glowy, niewytlumaczalne uczucie zmgczenia, rozmyte widzenie lub
utrata widzenia, uczucie ostabienia.

4.2 Dawkowanie i sposéb podawania
Dawkowanie
Jezeli lekarz nie zaleci inaczej:

Dorosli i dzieci powyzej 6 roku zycia: 10-20 kropli trzy razy na dobe.
Dzieci pomiedzy 2 i 6 rokiem zycia: 5-10 kropli trzy razy na dobe.
Dzieci ponizej 2 roku zycia: 2-5 kropli trzy razy na dobg.

10 kropli odpowiada okoto 5 mg chlorowodorku etylefryny.

Krople doustne Effortil powinny by¢ przyjmowane z ptynem. Szczegdlnie szybkie dziatanie mozna
osiagnac, jezeli produkt leczniczy jest podawany przed positkami.

4.3 Przeciwwskazania

- nadwrazliwo$¢ na substancje czynna lub ktérakolwiek substancje pomochicza wymieniong
w punkcie 6.1. (patrz tez punkt 4.4)

- nadci$nienie te¢tnicze

- nadczynnos$¢ tarczycy

- guz chromochtonny nadnerczy (phaeochromocytoma)

- jaskra z waskim katem

- przerost gruczolu krokowego z zaleganiem moczu



- choroba wiencowa

- zdekompensowana niewydolno$¢ serca

- kardiomiopatia przerostowa z zawgzeniem drogi odpltywu komory lewej
- zwezenie zastawek serca lub duzych tetnic

- pierwszy trymestr ciazy

- karmienie piersia

4.4  Specjalne ostrzezenia i Srodki ostroznosci dotyczace stosowania

Nalezy zachowac¢ ostrozno$¢ podczas stosowania produktu leczniczego u pacjentow z przyspieszona
czynnoscig serca (tachykardia), zaburzeniami rytmu serca lub ci¢zkimi chorobami uktadu sercowo-
naczyniowego.

Nalezy zachowac ostroznos$¢ podczas stosowania produktu leczniczego u pacjentdow z cukrzyca.
Nalezy zachowac ostroznos$¢ podczas stosowania produktu leczniczego u pacjentdw z nadczynnoscia
tarczycy.

Stosowanie etylefryny podczas zawodoéw sportowych skutkuje dodatnim wynikiem badan w Kierunku
pozaklinicznego stosowania lekow (tj. badan antydopingowych).

Produkt leczniczy Effortil w postaci kropli zawiera jako substancje pomocnicze
parahydroksybenzoesan metylu i parahydroksybenzoesan propylu, ktéore moga powodowac reakcje
alergiczne (mozliwe reakcje typu pdznego). Produkt leczniczy Effortil zawiera pirosiarczyn sodu

i moze rzadko powodowac¢ cigzkie reakcje nadwrazliwosci i skurcz oskrzeli.

4.5 Interakcje z innymi produktami leczniczymi i inne rodzaje interakcji

Jednoczesne stosowanie guanetydyny, rezerpiny, hormondw tarczycy, sympatykomimetykow lub
innych lekow wykazujacych dziatanie sympatykomimetyczne [jak trojpier§cieniowe leki
przeciwdepresyjne, inhibitory monoaminooksydazy (inhibitory MAQO)] moze nasila¢ dziatanie
produktu leczniczego Effortil.

Halogenowe pochodne weglowodorow alifatycznych oraz glikozydy nasercowe w wyzszych dawkach
moga zwigksza¢ dziatanie na serce lekow dziatajacych sympatykomimetycznie, prowadzac do
wystepowania zaburzen rytmu serca.

Dihydroergotamina zwigksza wchtanianie jelitowe produktu leczniczego Effortil, a przez to nasila
jego dziatanie.

Atropina moze nasila¢ dziatanie produktu leczniczego Effortil i przyspiesza¢ czynnos$¢ serca.

Dziatanie lekow przeciwcukrzycowych polegajace na obnizeniu poziomu cukru we krwi moze by¢
ostabione.

Leki blokujace receptory adrenergiczne (leki alfa- i beta-adrenolityczne) moga catkowicie
lub czegsciowo usunaé efekt dziatania etylefryny.

4.6 Wplyw na plodnosé, ciaze i laktacje

Ciaza
Produktu leczniczego jest przeciwwskazany w pierwszym trymestrze ciazy (patrz punkt 4.3).

W drugim i trzecim trymestrze cigzy produkt leczniczy moze by¢ stosowany jedynie po wnikliwym
rozwazeniu ryzyka i korzysci stosowania.

Etylefryna moze zaburza¢ krazenie krwi w macicy i tozysku i powodowa¢ zwiotczenie migs$nia
macicy.



Karmienie piersia
Produktu leczniczego nie nalezy stosowa¢ w okresie karmienia piersia, poniewaz nie mozna
wykluczy¢ przenikania leku do mleka matki (patrz punkt 4.3).

Nie przeprowadzono badan nieklinicznych ani badan z udziatem ludzi dotyczacych wptywu etylefryny
na ptodnosé.

4.7 Wplyw na zdolno$¢ prowadzenia pojazdéw i obslugiwania maszyn

Nie przeprowadzono badan nad wptywem produktu leczniczego na zdolno$¢ prowadzenia pojazdow
mechanicznych i obstugiwania urzadzen mechanicznych w ruchu. Niemniej jednak pacjentow nalezy
uprzedzac, ze podczas stosowania produktu leczniczego Effortil moga u nich wystapi¢ dziatania
niepozadane, takie jak zawroty gtowy. Nalezy zatem zaleca¢ ostrozno$¢ podczas prowadzenia
pojazdéw i obstugiwania urzadzen.

4.8 Dzialania niepozadane

Zaburzenia ukladu immunologicznego:
Nadwrazliwos$¢ (reakcje alergiczne)

Zaburzenia psychiczne:
Niepokoj, bezsennosé

Zaburzenia uktadu nerwowego:
Drzenia, niepokdj ruchowy, bol gtowy

Zaburzenia ucha i btednika:
Zawroty glowy

Zaburzenia serca:
Dusznica bolesna, zaburzenia rytmu serca, tachykardia, wzrost ci§nienia tgtniczego krwi,
kotatanie serca

Zaburzenia zotadkowo-jelitowe:
Nudnosci

Zaburzenia ogolne i stany w miejscu podania:
Nadmierne pocenie si¢

4.9 Przedawkowanie

Objawy przedawkowania

Ostre przedawkowanie nasila opisane powyzej dziatania niepozadane. Ponadto moze wystapi¢
pobudzenie i wymioty. U niemowlat i matych dzieci przedawkowanie moze prowadzi¢ do hamowania
czynnosci osrodka oddechowego i $piaczki.

Leczenie przedawkowania

Nalezy zastosowac leczenie objawowe. W przypadku cigzkiego przedawkowania nalezy zastosowac
intensywna opiekg medyczna.

Objawy zwiazane z pobudzeniem receptorow beta-1 moga by¢ leczone z uzyciem lekdéw blokujacych
receptory beta-adrenergiczne podawanych zgodnie z ogdlnymi zasadami dla tej klasy lekow.




5. WLASCIWOSCI FARMAKOLOGICZNE
51 Wilasciwos$ci farmakodynamiczne

Grupa farmakoterapeutyczna: leki pobudzajace uktad sercowo-naczyniowy (bez glikozydoéw
nasercowych);
kod ATC: CO1CAO01

Etylefryna, substancja czynna produktu leczniczego, jest lekiem sympatykomimetycznym o wysokim
powinowactwie do receptorow alfa-1i beta-1. W wyzszych dawkach moze réwniez aktywowac
receptory beta,. Zwigksza kurczliwo$¢ migsnia serca oraz zwigksza pojemno$¢ minutowsg serca (rzut
serca) przez zwigkszenie objgtosci wyrzutowej. Dodatkowo zwigksza tonus zylny i osrodkowe
ci$nienie zylne, prowadzac do wzrostu objetosci krwi krazace;j.

Wykazuje dodatnie dziatanie inotropowe u pacjentow z prawidtowa lub nieznacznie zaburzona
czynnoscia serca. Produkt leczniczy zwigksza skurczowe ci$nienie t¢tnicze w wigkszej mierze niz
ci$nienie rozkurczowe, obserwowano tez nieznacznie dziatanie chronotropowe. U pacjentow z
zaburzeniami czynno$ciowymi uktadu sercowo-naczyniowego moze prowadzi¢ do ztagodzenia
objawow takich jak zawroty glowy, zmgczenie i tendencja do omdlen oraz stabilizacji parametréw
hemodynamicznych.

5.2 Wlasciwosci farmakokinetyczne

Na skutek efektu ,,pierwszego przej$cia” biodostgpnos¢ leku po podaniu w postaci roztworu doustnego
wynosi okoto 8%.

Okoto 23% leku wiaze si¢ z biatkami osocza. Po podaniu doustnym pojedynczej dawki 10 mg

w postaci roztworu doustnego maksymalne stezenie leku w osoczu (mediana) wystepuje po okoto

30 min (5 ng/ml).

W badaniach z zastosowaniem leku znakowanego radioizotopem nie stwierdzono, aby przekraczat on
barierg krew-mdzg u szczurow.

Nie wiadomo jak dotad, czy etylefryna przekracza barierg tozyskowa lub jest wydzielana z mlekiem
matki.

Eliminacja etylefryny odbywa si¢ gldwnie droga rozktadu metabolicznego. Podstawowy metabolit

u cztowieka powstaje poprzez sprzezenie z reszta kwasu siarkowego. Nie ma danych wskazujacych na
aktywno$¢ ktoregokolwiek metabolitu.

Koncowy okres potowicznej eliminacji wynosi okoto 2 godzin. Po podaniu etylefryny znakowanej
trytem 75-80% catkowitej aktywnosci stwierdzano w moczu.

Poniewaz etylefryna i jej metabolity wydalane sg glownie przez nerki, mozliwa jest akumulacja
metabolitéw u pacjentdéw z niewydolnoscia nerek.

5.3  Przedkliniczne dane o bezpieczenstwie

W badaniach dotyczacych toksycznosci po podaniu etylefryny w pojedynczej dawce doustnej

U myszy, szczurow, krolikow i pséw warto§¢ wskaznika LDs, wynosita od 66,4 mg/kg (U szczuréw)
do 2300 mg/kg (u myszy). Po podaniu dozylnym u myszy, krolikow i pséw odpowiednie wartosci
wynosity od 6,8 do 16,7 mg/kg. Gtéwnymi objawami toksyczno$ci byly: jezenie sig siersci,
wytrzeszcz oczu, sinica, tachypnoe, $linienie sig, ataksja i drgawki (u gryzoni) oraz dodatkowo
rozszerzenie zrenic, drzenia i wymioty u pséw. Po podaniu podskérnym u gryzoni warto$¢ LDsg
wynosita 200-300 mg/kg.

W badaniach dotyczacych toksycznosci przy podawaniu etylefryny w powtarzanej dawce doustnej do
26 tygodni poziom braku obserwowanych dziatan niepozadanych (ang. No Observed Adverse Effect
Level - NOAEL) wynosit 3 mg/kg u szczuréw i 0,6 mg/kg u psow. Po podawaniu leku w dawce

3 mg/kg - szczurom i 6 mg/kg — psom obserwowano spadek czestosSci akcji serca i Stezenia glukozy
we Krwi (U szczur6éw) oraz wzrost ci$nienia tetniczego krwi i ci$nienia srédgatkowego, rozszerzenie
zrenic i wzrost aktywnosci SGPT (ALT) (u psow). U obu gatunkow stwierdzano zmiany
zwldknieniowe w mieéniu sercowym i zastawce dwudzielnej przy stosowaniu leku w dawce 6-



30 mg/kg. Ponadto u psow obserwowano wzrost masy serca i rozrost warstwy srodkowej $ciany
matych te¢tnic.

W czterotygodniowym badaniu toksycznosci przy dozylnym podawaniu leku u psow wskaznik
NOAEL wynosit 0,625 mg/kg. Przy dawce 3,1 mg/kg stwierdzano wymioty, zmniejszony wzrost
masy ciata oraz podwyzszong aktywno$¢ fosfatazy alkalicznej (AP) w surowicy. Nie stwierdzono
jakiegokolwiek dziatania mutagennego etylefryny (in vitro) na bakterie lub komorki ssakow.
Brak jest badan dotyczacych rakotworczego dziatania leku.

Doustne dawki etylefryny do 15 mg/kg nie byty $miertelne dla zarodkow ani teratogenne u myszy,
szczurow ani krolikow. Dawki toksyczne dla matki (> 30 mg/kg p.o.) powodowaty zahamowanie
rozwoju ptodu u szczuréw i Wzrost czgstosci wystgpowania wad wrodzonych u myszy. Efekt ten jest
zwiazany z nasileniem dziatania farmakodynamicznego na naczynia krwiono$ne macicy na skutek
przedawkowania leku. U cigzarnych §winek morskich stwierdzono zmniejszenie przeptywu krwi przez
macice po podaniu etylefryny.

U krolikow obserwowano dobra tolerancjg etylefryny po podaniu na skore oraz umiarkowane
podraznienie po podaniu domig$niowym.

6. DANE FARMACEUTYCZNE

6.1 Wykaz substancji pomocniczych

parahydroksybenzoesan metylu (E 218)

parahydroksybenzoesan propylu (E216)

pirosiarczyn sodu (E 223)

woda oczyszczona

6.2 Niezgodnosci farmaceutyczne

Nie dotyczy.

6.3  Okres waznoSci

5 lat

6.4  Specjalne $rodki ostroznos$ci podczas przechowywania

Przechowywa¢ w temperaturze ponizej 25°C. Nie zamrazac.

6.5 Rodzaj i zawartos¢ opakowania

Butelka z oranzowego szkta z zakretka PP i kroplomierzem PE w tekturowym pudetku.
15 g w butelce.

6.6  Specjalne srodki ostroznosci dotyczace usuwania
Brak szczegolnych wymagan dotyczacych usuwania.

Wszelkie niewykorzystane resztki produktu leczniczego lub jego odpady nalezy usunaé zgodnie
z lokalnymi przepisami.



7. PODMIOT ODPOWIEDZIALNY POSIADAJACY POZWOLENIE NA
DOPUSZCZENIE DO OBROTU

Boehringer Ingelheim International GmbH

Binger Strasse 173, D-55216 Ingelheim/Rhein,

Niemcy

8. NUMER(-Y) POZWOLENIA(N) NA DOPUSZCZENIE DO OBROTU

R/1031

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

22.04.1999/ 24.06.2004/ 12.05.2005/12.12.2008

10. DATA ZATWIERDZENIA LUB CZESCIOWEJ ZMIANY TEKSTU
CHARAKTERYSTYKI PRODUKTU LECZNICZEGO



