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SOUHRN UDAJU O PRIPRAVKU

1. NAZEV PRIPRAVKU

Defumoxan 1,5 mg tablety

2. KVALITATIVNIi A KVANTITATIVNI SLOZENI
Jedna tableta obsahuje 1,5 mg cytisiniklinu (diive pouzivany nazev: cytisin).

Uplny seznam pomocnych latek viz bod 6.1.

3. LEKOVA FORMA
Tableta

Kulata, bikonvexni, bila tableta o priméru 6 mm.

4. KLINICKE UDAJE
4.1 Terapeutické indikace

Odvykani koufeni a snizeni chuti na nikotin u kuiakt, kteti jsou ochotni ptestat koufit. Cilem 1éCby
pomoci ptipravku Defumoxan je trvalé ukonceni pouzivani vyrobkti obsahujicich nikotin.

4.2 Davkovani a zpisob podani

Davkovani

Jedno baleni ptipravku Defumoxan (100 tablet) postacuje ke kompletni lécebné kurte.
Doba trvani 1écby je 25 dni.

Ptipravek Defumoxan se uziva podle nasledujiciho 1é¢ebného planu:

Dny lécby Doporucené davkovani Maximalni denni diavka
Od 1. do 3. dne 1 tableta kazdé 2 hodiny 6 tablet

Od 4. do 12. dne 1 tableta kazdé 2,5 hodiny 5 tablet

Od 13. do 16. dne 1 tableta kazdé 3 hodiny 4 tablety

Od 17. do 20. dne 1 tableta kazdych 5 hodin 3 tablety

Od 21. do 25. dne 1-2 tablety denné do 2 tablet

S koufenim je tfeba ptestat nejpozdé€ji do 5. dne 1écby. S koufenim neni mozné pokracovat béhem
1é¢by, protoze to muze zhorsit nezadouci G¢inky (viz bod 4.4). Pokud je 1é€ba netispésna, je nutné ji
ukoncit, s IéCbou se mlize znovu zacit za 2 az 3 mésice.

Zvlastni skupiny pacientii (porucha funkce ledvin, porucha funkce jater)
Neexistuji zadné klinické zkuSenosti s pripravkem Defumoxan u pacientd s poruchou funkce ledvin
nebo jater, a proto se l1éCivy piipravek v této skupiné pacientli nedoporucuje uzivat.



Starsi pacienti
Vzhledem k omezenym klinickym zkuSenostem se ptipravek Defumoxan nedoporucuje uzivat u
pacientu starSich 65 let.

Pediatricka populace
Bezpecnost a ucinnost pripravku Defumoxan u osob mladsich 18 let nebyla stanovena. Piipravek
Defumoxan se nedoporucuje uzivat u osob mladsich 18 let.

Zpusob podani
Ptipravek Defumoxan se ma uzivat peroraln¢ s dostatecnym mnozstvim vody.

4.3 Kontraindikace

Hypersenzitivita na 1é¢ivou latku nebo na kteroukoli pomocnou latku uvedenou v bodé 6.1
Nestabilni angina pectoris,

Anamnéza nedavného infarktu myokardu,

Klinicky vyznamné arytmie,

Anamnéza nedavné cévni mozkové piihody,

T¢hotenstvi a kojeni.

4.4 Zvlastni upozornéni a opati‘eni pro pouziti

Pripravek Defumoxan mohou uzivat pouze osoby s vaznym imyslem zbavit se zavislosti na nikotinu.
Je tieba, aby si pacient byl védom toho, zZe soucasné podavani 1éku a kouieni nebo pouzivani vyrobki
obsahujicich nikotin mtze vést ke zhorSeni nezadoucich tc¢inki nikotinu.

Pripravek Defumoxan je nutné uzivat s opatrnosti v ptipadé ischemické choroby srde¢ni, srde¢niho
selhani, hypertenze, feochromocytomu, ateroskler6zy a jinych perifernich cévnich onemocnéni,
zalude¢niho a duodendlniho viedu, gastroezofagealniho refluxu, hypertyredzy, diabetu a schizofrenie.

Ucinek odvykani koureni: Polycyklické aromatické uhlovodiky v tabakovém kouti indukuji
metabolismus 1ékli metabolizovanych enzymem CYP 1A2 (a pfipadné CYP 1A1). Pokud kufék
prestane koufit, mize to vést k pomalejSimu metabolismu a naslednému zvyseni hladin téchto 1éki v
krvi. To ma potencionalné klinicky vyznam u pfipravkl s uzkym terapeutickym oknem, jako jsou
napf. theofylin, takrin, klozapin a ropinirol.

Plazmaticka koncentrace jinych lé¢ivych ptipravkl castecné metabolizovanych enzymem CYP1A2,
napf. imipramin, olanzapin, klomipramin a fluvoxamin, se pfi odvykani koufeni také miize zvysit,
prestoze chybi udaje, které by to potvrdily, a mozny klinicky vyznam ucinku na tyto 1éky neni znam.
Omezené udaje naznacuji, ze metabolismus flekainidu a pentazocinu mtize byt koutenim také
indukovan.

Depresivni nalada, vzacné zahrnujici sebevrazedné myslenky a pokusy o sebevrazdu, mohou byt
priznakem vysazeni nikotinu. Lékafi si musi byt védomi mozného vyskytu zavaznych
neuropsychiatrickych ptiznaki u pacientt, ktefi se pokouseji piestat koufit, at’ za pomoci 1écby, nebo
bez ni.

Anamnéza psychiatrickych poruch béhem odvykani koufeni za pomoci 1écby, nebo bez ni, je
spojovana se zhorSenim skrytého psychiatrického onemocnéni (napt. deprese).

U pacienti s anamnézou psychiatrického onemocnéni je tfeba dbat opatrnosti a pacienty
odpovidajicim zplisobem informovat.

Zeny ve fertilnim véku
Zeny ve fertilnim véku musi béhem 1é¢by ptipravkem Defumoxan pouzivat velmi uc¢innou
antikoncepci (viz body 4.5 a 4.6).




4.5 Interakce s jinymi lé¢ivymi piipravky a jiné formy interakce

Piipravek Defumoxan neni mozné uzivat s léky k 1é¢bé tuberkulézy. Zadné dalsi klinické udaje o
vyznamné interakci s jinymi léky nejsou k dispozici.

Je tieba, aby si pacient byl védom toho, zZe soucasné podavani 1éku a kouieni nebo pouzivani vyrobki
obsahujicich nikotin mtze vést ke zhorSeni nezadoucich uc¢inkd nikotinu (viz bod 4.4).

Hormonalni antikoncepce

V soucasnosti neni znamo, zda mize pfipravek Defumoxan snizit G€innost systémove pisobici
hormonalni antikoncepce, a proto Zeny, které takovou hormonalni antikoncepci uzivaji, maji pouzivat
druhou bariérovou metodu antikoncepce.

4.6 Fertilita, téhotenstvi a kojeni

T¢hotenstvi

Neexistuji zadné tdaje nebo existuji jen omezené udaje o uzivani cytisiniklinu u t€hotnych Zen.
Vyzkumné studie provadéné na zvitatech jsou z hlediska reprodukeni toxicity nedostatecné (viz bod
5.3).

Ptipravek Defumoxan je béhem téhotenstvi kontraindikovan (viz bod 4.3).

Kojeni
Pripravek Defumoxan je v obdobi kojeni kontraindikovan (viz bod 4.3).

Fertilita
Z4dné idaje ohledné vlivu piipravku Defumoxan na fertilitu nejsou k dispozici.

Zeny v fertilnim véku

Zeny ve fertilnim véku musi béhem 1é¢by pripravkem Defumoxan pouzivat velmi uéinnou
antikoncepci (viz body 4.5 a 4.4). Zeny, které uzivaji systémové piisobici hormonalni antikoncepci,
maji pridat druhou bariérovou metodu antikoncepce.

4.7 U&inky na schopnost Fidit a obsluhovat stroje
Defumoxan nema zadny vliv na schopnost fidit a obsluhovat stroje.
4.8 Nezadouci ucinky

Klinické studie a pfedchozi zkuSenosti s uzivanim piipravku obsahujiciho cytisiniklin naznacuji
dobrou snasenlivost této latky. Podil pacientt, ktefi ukoncili 1é¢bu z diivodu nezadoucich ucinkd, byl
6 — 15,5 % a v kontrolovanych studiich byl srovnatelny s podilem pacientd, ktefi ukoncili 1écbu v
ramci skupiny 1écené placebem. Obvykle byly pozorovany mirné az stfedné zdvazné nezadouci
ucinky, a to nejcastéji v souvislosti s gastrointestinalnim traktem. Vét$ina vedlejSich G¢inkd se
objevila na zac¢atku 1é¢by a v jejim prabéhu ustoupila. Tyto priznaky mohly byt spise disledkem
odvykani koufeni nez uzivanim lécivého ptipravku.

Vsechny nezadouci uc€inky podle tifidy organovych systémi a cetnosti vyskytu v klinickych
hodnocenich jsou uvedeny nize. Frekvence vyskytu jsou stanoveny nasledovné: velmi casté (>1/10),
Casté (>1/100 az <1/10), méné Casté (>1/1 000 az <1/100), vzacné (>1/10 000 az <1/1 000), velmi
vzacné (<1/10 000), neni znamo (z dostupnych tdaji nelze urcit).

Poruchy metabolismu a vyZivy:
velmi Casté: zména chuti k jidlu (vétSinou zvySena), pribyvani na vaze



Poruchy nervového systému:

velmi Casté: zavrat’, podrazdénost, zmény nalady, izkost, poruchy spanku (nespavost, ospalost,
letargie, abnormalni sny, no¢ni mury), bolest hlavy

Casté: problémy s koncentraci

méng Casté: pocit tézké hlavy, snizené libido

Poruchy oka:
méné Casté: slzeni

Srde¢ni poruchy:
velmi Casté: tachykardie
Casté: pomala tepova frekvence

Cévni poruchy:
velmi Casté: hypertenze

Respiraéni, hrudni a mediastinalni poruchy:
méng Casté: dyspnoe, zvysend produkce hlenu

Gastrointestinalni poruchy:

velmi ¢asté: sucho v Ustech, prijem, nauzea, zmény chuti, paleni zahy, zacpa, zvraceni, bolest biicha
(zejména horni poloviny biicha)

casté: abdominalni distenze, paleni jazyka

mén¢ Casté: nadmérné slinéni

Poruchy kiiZe a podkoZni tkané:
velmi Casté: vyrazka
méng Casté: poceni, snizena elasticita kiize

Poruchy svalové a kosterni soustavy a pojivové tkané:
velmi Casté: myalgie

Celkové poruchy a reakce v misté aplikace:
velmi Casté: vyCerpani

Casté: malatnost

méng Casté: inava

Vyseti‘eni:
méng Casté: zvysSeni sérovych hladin aminotransferaz

HlaSeni podezieni na nezadouci ucinky

HlaSeni podezieni na nezadouci u€inky po registraci 1é€ivého piipravku je dilezité. Umoziuje to
pokracovat ve sledovani poméru piinosii a rizik 1é¢ivého piipravku. Zadame zdravotnické pracovniky,
aby hlasili podezieni na nezddouci G¢inky prostfednictvim

webového formulare sukl.gov.cz/nezadouciucinky

pripadné na adresu:

Statni ustav pro kontrolu 1é¢iv
Srobarova 49/48

100 00 Praha 10

e-mail: farmakovigilance@sukl.gov.cz



https://sukl.gov.cz/nezadouciucinky
file://///s-share/data/ORA/OKR/Složky%20koordinátorů/RNDr.%20Rybínová/Od%202024/Procedury/CMS/Změny_CMS/IB/PL_H_0419_IB_020_G/CZ_RYB/farmakovigilance@sukl.gov.cz

4.9 Predavkovani

Pii predavkovani piipravkem Defumoxan jsou pozorovany pfiznaky intoxikace nikotinem. Pfiznaky
predavkovani zahrnuji malatnost, nauzeu, zvraceni, zvy$enou tepovou frekvenci, kolisani krevniho
tlaku, poruchy dychani, poruchy zraku, klonické kiece. U vsech ptipadl pfedavkovani je tfeba
postupovat podle standardniho postupu jako pii akutni otravé, je tieba provést lavaz zaludku a diurézu
fizenou infuznimi tekutinami a diuretiky. V pitipad€ potfeby je mozné pouzit antiepileptika ptsobici na
kardiovaskularni systém a stimulujici dychani. Je tfeba sledovat dychéni, krevni tlak a tepovou
frekvenci.

5. FARMAKOLOGICKE VLASTNOSTI
5.1 Farmakodynamické vlastnosti

Farmakoterapeutickd skupina: 1éc¢iva k terapii zavislosti na nikotinu,
ATC kéd: NO7BA0O4

Uzivani ptipravku Defumoxan umozituje pozvolné snizeni zavislosti na nikotinu tim, ze zmirfiuje
abstinenc¢ni piiznaky.

Lécivou latkou piipravku Defumoxan je rostlinny alkaloid cytisiniklin (ktery se mimo jiné vyskytuje v
semenech kefe S§tédience, rodu Laburnum) s chemickou strukturou podobnou nikotinu. Ma vliv na
acetylcholinové nikotinové receptory. Pisobeni cytisiniklinu je podobné nikotinu, ale je obecné slabsi.
Cytisiniklin s nikotinem soutézi o stejné receptory a diky své silngjsi vazbe postupné nikotin vytésiuje.
Ma mens$i schopnost stimulovat nikotinové receptory, zejména subtyp 42 (je to jejich CasteCny
agonista) a do centralni nervové soustavy prostupuje méné nez nikotin. Predpoklada se, ze cytisiniklin
v centrdlni nervové soustavé ptuisobi na mechanismus, ktery se podili na zavislosti na nikotinu a na
uvoliiovani neurotransmiterti. Zabraniuje plné, na nikotinu zavislé aktivaci mezolimbického
dopaminového systému a mirn€ zvySuje hladinu dopaminu v mozku, coz zmirniuje centralni ptiznaky
spojené s vysazenim nikotinu. V perifernim nervovém systému cytisiniklin stimuluje a poté ovliviiuje
autonomni ganglia nervové soustavy, zptisobuje reflexni stimulaci dychani a sekreci katecholamint z
dfené nadledvin, zvysuje krevni tlak a zabranuje perifernim pfiznakiim spojenym s vysazenim nikotinu.

5.2 Farmakokinetické vlastnosti

Farmakokinetika u zvifat:
Po peroralnim podani cytisiniklinu v davce 2 mg/kg mySim se absorbovalo 42 % podané davky.
Maximalni koncentrace cytisiniklinu v krvi byla zaznamenana po 120 minutich a do 24 hodin se
18 % davky vyloucilo moci. Polocas eliminace cytisiniklinu stanoveny po intravenozni aplikaci byl
200 minut. Témet 1/3 davky podané intravenozné byla vyloucena moci za 24 hodin a 3 % davky do
6 hodin ve stolici. Nejvyssi koncentrace 1éku byly naméteny v jatrech, nadledvinach a ledvinach. Po
intravenoznim podani byla koncentrace cytisiniklinu ve zluci 200krat vy$si nez v krvi. Stalé hladiny
koncentrace cytisiniklinu v krvi se po perkutannim podani kralikiim dosahlo ve dvou fazich. Prvni faze
trvala 24 hodin a druhé faze trvala dalsi tfi dny. V prvni fazi byla rychlost absorpce a hladina léku v
krvi dvakrat vyssi nez ve druhé fazi. U kralikt byl distribu¢ni objem (Vd) po peroralnim podani
6,21 l/kg a po intravendznim podani 1,02 I/kg. Po subkutannim podani 1 mg/kg cytisiniklinu
potkaniim byla koncentrace v krvi 516 ng/ml a v mozku 145 ng/ml. Koncentrace v mozku byla niZsi
nez 30% koncentrace v krvi. V podobnych experimentech se subkutannim podanim nikotinu byla
koncentrace nikotinu v mozku ve vysi 65% koncentrace v krvi.



Farmakokinetika u lidi:

Absorpce

Farmakokinetické vlastnosti cytisiniklinu byly testovany u 36 zdravych dobrovolnikl po
jednorazovém peroralnim podani 1,5 mg cytisiniklinu. Po peroralnim podani se cytisiniklin z
gastrointestinalniho traktu rychle vstiebal. Primérné maximalni plazmatické koncentrace 15,55 ng/ml
bylo dosazeno za primérnou dobu 0,92 hodin.

Biotransformace

Cytisiniklin byl mirn€¢ metabolizovan.

Eliminace

64 % davky bylo vylou¢eno moci v nezménéné podob€ do 24 hodin. Stfedni polocas eliminace v
plazmé byl asi 4 hodiny. Pramérny retencni ¢as (MRT) byl asi 6 hodin.

Neexistuji zadné udaje u pacientd s poruchou ledvin a jater a neni znam vliv stravy na expozici latkou
cytisiniklin.

5.3 Predklinické udaje vztahujici se k bezpec¢nosti

Neklinické udaje ze studii, které sledovaly toxicitu po opakovanych dédvkach, genotoxicitu,
reproduk¢ni a vyvojovou toxicitu a nebyly provadény dle GLP, neprokézaly pro ¢loveéka zadné
zvlastni riziko.

Studie toxicity po opakovanych davkach u mysi, potkand a psti neprokazaly vyznamnou toxicitu v
souvislosti s krvetvorbou, zaludec¢ni sliznici, ledvinami, jatry a jinymi vnitinimi organy.
Cytisiniklin nebyl ve studiich na mysich in vivo genotoxicky. Nebyly nalezeny zadné dikazy o
embryotoxicité cytisiniklinu u potkani.

6. FARMACEUTICKE UDAJE

6.1 Seznam pomocnych latek

Mannitol

Mikrokrystalicka celuloza

Magnesium-stearat

Glycerol-dibehenat

Hypromelo6za

6.2 Inkompatibility

Neuplatiiuje se.

6.3 Doba pouZzitelnosti

2 roky

6.4  Zvlastni opati‘eni pro uchovavani

Uchovavejte pfti teploté do 25 °C. Uchovavejte v piivodnim obalu, aby byl pfipravek chranén pted
svétlem a vlhkosti.

6.5 Druh obalu a obsah baleni

PVC/PCTFE/hlinikové nebo PVC/PE/PVDC/hlinikové blistry v krabicce obsahujici 100 tablet.



6.6  Zvlastni opati‘eni pro likvidaci piipravku a pro zachazeni s nim

Veskery nepouzity 1é¢ivy pripravek nebo odpad musi byt zlikvidovan v souladu s mistnimi pozadavky

7.  DRZITEL ROZHODNUTI O REGISTRACI
Aflofarm Farmacja Polska Sp. z o.0.

Partyzancka 133/151

95-200 Pabianice

Polsko

tel. +48 42 22-53-100

aflofarm@aflofarm.pl
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