CHARAKTERYSTYKA PRODUKTU LECZNICZEGO

1. NAZWA PRODUKTU LECZNICZEGO

Relestat 0,5 mg/ml, krople do oczu, roztwor.

2. SKLAD JAKOSCIOWY I ILOSCIOWY

Jeden ml kropli do oczu zawiera 0,5 mg chlorowodorku epinastyny (Epinastini hydrochloridum) (co
odpowiada 0,436 mg epinastyny).

Substancja pomocnicza o znanym dziataniu: benzalkoniowy chlorek 0,1 mg/ml.

Pelny wykaz substancji pomocniczych — patrz punkt 6.1.

3. POSTAC FARMACEUTYCZNA

Krople do oczu, roztwor.

Przezroczysty, bezbarwny, jalowy roztwor.

4. SZCZEGOLOWE DANE KLINICZNE

4.1. Wskazania do stosowania

Leczenie objawow sezonowego alergicznego zapalenia spojowek.
4.2 Dawkowanie i sposob podawania

Dawkowanie

Zalecang dawka dla osob dorostych jest jedna kropla wpuszczona do chorego oka 2 razy na dobe w
okresie wystepowania objawow.

Brak do$wiadczenia z badan klinicznych w stosowaniu preparatu Relestat przez okres duzszy niz 8
tygodni.

Pacjenci w podesztym wieku

Stosowanie produktu Relestat u pacjentow w podeszlym wieku nie byto badane. Z danych
dotyczacych bezpieczenstwa stosowania, zgromadzonych po wprowadzeniu do obrotu
chlorowodorku epinastyny w postaci tabletek (do 20 mg na dobe) wynika, Ze nie ma szczegdlnych
problemow zwigzanych z bezpieczenstwem stosowania u pacjentoéw w podesztym wieku w
porownaniu z dorostymi pacjentami. Z tego powodu nie uwaza si¢ aby byto konieczne
dostosowanie dawki.



Populacja pediatryczna

Bezpieczenstwo i skuteczno$¢ stosowania leku przez dzieci w wieku 12 lat oraz starszych zostato
ustalone w oparciu o wyniki badan klinicznych. Relestat moze by¢ stosowany u mtodziezy (w
wieku 12 lat oraz starszych) w takiej samej dawce jak u dorostych.

Bezpieczenstwo i skuteczno$¢ stosowania produktu leczniczego Relestat u dzieci w wieku ponizej
3 lat nie zostato ustalone. Nie ma dostepnych danych. Istnieja ograniczone dane dotyczace
bezpieczenstwa stosowania produktu leczniczego u dzieci w wieku od 3 do12 lat, przedstawiono w
punkcie 5.1.

Pacjenci z zaburzeniami czynno$ci watroby

Nie przeprowadzono badan dotyczacych stosowania produktu leczniczego Relestat u pacjentow z
zaburzeniami czynnos$ci watroby. Z danych dotyczacych bezpieczenstwa stosowania,
zgromadzonych po wprowadzeniu do obrotu chlorowodorku epinastyny w postaci tabletek (do 20
mg na dobe¢) wynika, ze czgstos¢ wystepowania objawow niepozadanych byla wigksza w tej grupie
w poréwnaniu do dorostych pacjentdow bez zaburzen watroby. Dobowa dawka wynoszaca 10 mg
chlorowodorku epinastyny w tabletce jest ponad 100 razy wigksza od dobowej dawki leku Relestat.
Dodatkowo metabolizm chlorowodorku epinastyny jest u ludzi minimalny (<10%), z tego powodu
nie uwaza si¢ aby byto konieczne dostosowanie dawki.

Pacjenci z zaburzeniami czynno$ci nerek

Nie przeprowadzono badan dotyczacych stosowania produktu leczniczego Relestat u pacjentow z
zaburzeniami czynnos$ci nerek. Z danych dotyczacych bezpieczenstwa stosowania, zgromadzonych
po wprowadzeniu do obrotu chlorowodorku epinastyny w postaci tabletek (do 20 mg na dobg)
wynika, Ze nie ma szczegdlnych problemdéw dotyczacych bezpieczenstwa stosowania u pacjentow z
zaburzeniami czynnosci nerek. Z tego powodu nie uwaza si¢ aby byto konieczne dostosowanie
dawki.

Sposdb podawania

Produkt leczniczy Relestat jest przeznaczony wytacznie do stosowania miejscowo do oka.

W celu uniknigcia zanieczyszczenia oka lub kropli nalezy unika¢ dotykania jakiejkolwiek
powierzchni koncowka zakraplacza.

Jesli stosowany jest wigcej niz jeden miejscowy lek okulistyczny, rozne leki nalezy stosowac w
odstepie co najmniej 10 minut.

4.3. Przeciwskazania

Nadwrazliwos¢ na substancj¢ czynng lub na ktérakolwiek substancj¢ pomocniczg wymieniong w
punkcie 6.1.

4.4. Specjalne ostrzezenia i Srodki ostroznosci dotyczace stosowania

Produkt leczniczy Relestat jest przeznaczony wytacznie do podawania do oka i nie moze by¢
podawany doustnie lub w postaci wstrzyknigc.



Chlorek benzalkoniowy jest powszechnie uzywany jako srodek konserwujacy w preparatach
okulistycznych i rzadko byly zglaszane przypadki spowodowanej przez niego punktowej keratopatii
i (lub) toksycznej wrzodziejacej keratopatii.

Chlorek benzalkoniowy moze by¢ absorbowany przez migkkie soczewki kontaktowe oraz moze
zmieni¢ ich barwe i dlatego pacjenci powinni by¢ poinformowani, ze nalezy odczeka¢ 10—15 minut
po wkropleniu leku Relestat przed zalozeniem soczewek kontaktowych. Relestat nie powinien by¢
wkraplany gdy sg zalozone soczewki kontaktowe.

4.5. Interakcje z innymi lekami i inne rodzaje interakcji

Nie przeprowadzono badan dotyczacych interakcji.

Nie przewiduje si¢ zadnych interakcji z innymi lekami u ludzi, poniewaz po podaniu epinastyny do
oka ogodlnoustrojowe stezenia sa bardzo mate. Ponadto epinastyna jest wydalana u ludzi gtownie w
postaci nie zmienionej, co wskazuje na staby metabolizm.

4.6. Wplyw na plodnos¢, ciaze i laktacje

Cigza
Dane z ograniczonej ilosci cigz (11) podczas ktorych wystapita ekspozycja na dziatanie leku

wskazuja na brak niepozadanego wptywu epinastyny na cigze lub na zdrowie ptodu/noworodka.
Obecnie nie ma dostepnych innych danych epidemiologicznych. Badania na zwierzetach nie
wykazuja bezposrednich albo posrednich szkodliwych skutkow dotyczacych cigzy, rozwoju
zarodka/ptodu, porodu czy rozwoju pourodzeniowego (patrz punkt 5.3).

Podczas przepisywania leku kobietom ci¢zarnym, nalezy zachowac ostroznos¢.

Karmienie piersia

Epinastyna przenika do mleka karmigcych szczuréw, ale nie jest wiadomo czy epinastyna przenika
do mleka ludzkiego. Z powodu braku doswiadczenia, podczas przepisywania leku kobietom
karmigcym piersia, nalezy zachowac ostroznosc.

Plodnosé
Brak wystarczajacych danych dotyczacych wptywu epinastyny na ptodno$¢ u ludzi.

4.7. Wplyw na zdolnos$¢ prowadzenia pojazdow i obslugiwania maszyn

W oparciu o profil farmakodynamiczy zgltoszonych objawdéw niepozadanych oraz specyficznych
badan psychometrycznych Relestat nie ma zadnego lub ma pomijalny wptyw na zdolno$¢
prowadzenia pojazdéw mechanicznych i obstuge maszyn.

Jesli zdarzy sig¢ przemijajace niewyrazne widzenie po zakropleniu leku, pacjent powinien poczekaé,
aby widzenie powrdcito do normy, zanim zacznie prowadzi¢ pojazdy mechaniczne lub obshugiwac
urzgdzenia mechaniczne.



4.8. Dzialania niepozadane

W badaniach klinicznych ogélna liczba przypadkow wystgpienia niepozadanych objawow po
zastosowaniu leku Relestat byta mniejsza niz 10 %. Nie wystapity ciezkie objawy niepozadane.
Wigkszos¢ objawow dotyczyla oczu i miata niewielkie nasilenie. Najczestsza reakcjg niepozadang
bylo uczucie pieczenia w oku (w wiekszosci o niewielkim nasileniu); wszystkie inne objawy
niepozadane nie byly czeste.

W obrebie kazdej kategorii czgstosci dziatania niepozadane przedstawiono w oparciu o klasyfikacje
uktadéw i1 narzadow, w kolejnosci malejgcego nasilenia. Czgstos¢é wystepowania dziatan
niepozadanych przedstawiono stosujac nastepujace okreslenia: bardzo czesto (> 1/10), czgsto (> 1/100,
< 1/10), niezbyt czgsto (> 1/1000, < 1/100), rzadko (= 1/10 000, < 1/1000), bardzo rzadko (< 1/10
000), nieznana (czgsto$¢ nie moze by¢ okreslona na podstawie dostepnych danych).

Nastepujace reakcje niepozadane byty zgloszone podczas badan klinicznych leku Relestat:

Zaburzenia uktadu nerwowego
Niezbyt czgste: bol glowy

Zaburzenia oka

Czeste: uczucie pieczenia/ podraznienie oka

Niezbyt czgste:, przekrwienie spojowek/ oka, wydzielina oczna, sucho$¢ oka, $wiad oka,
zaburzenia widzenia, nasilone tzawienie*, bol oka*.

Zaburzenia oddechowe, klatki piersiowej i srodpiersia
Niezbyt czgste: astma, podraznienie nosa, niezyt nosa

Zaburzenia zotgdkowo-jelitowe
Niezbyt czgste: zaburzenia w odczuwaniu smaku

* Przypadki nasilonego tzawienia oraz bolu oka odnotowano w praktyce klinicznej po
wprowadzeniu produktu leczniczego do obrotu.

Populacja pediatryczna

Oczekuje sie, ze spodziewana czestos$¢, rodzaj i nasilenie dziatan niepozadanych u pacjentow w
wieku 12 lat oraz starszych jest taka jak u pacjentow dorostych.

Dane dotyczace czestosci, rodzaju i nasilenia dziatan niepozadanych u dzieci w wieku od 3 do12 lat
$3 ograniczone.

Zelaszanie podejrzewanych dzialan niepozadanych

Po dopuszczeniu produktu leczniczego do obrotu istotne jest zglaszanie podejrzewanych dziatan
niepozadanych. Umozliwia to nieprzerwane monitorowanie stosunku korzysci do ryzyka stosowania
produktu leczniczego. Osoby nalezace do fachowego personelu medycznego powinny zglaszaé
wszelkie podejrzewane dzialania niepozadane do Departamentu Monitorowania Niepozadanych
Dziatan Produktow 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 21 309, e-mail: ndl@urpl.gov.pl




4.9. Przedawkowanie

Po zastosowaniu 0,3% chlorowodorku epinastyny w postaci kropli do oczu 3 razy na dobg (jest to
dawka 9 razy wigksza niz zalecana dawka dobowa) zaobserwowano przemijajgce zwezenie zrenicy
bez wplywu na ostro$¢ widzenia czy tez inne parametry oka.

5 ml pojemnik leku Relestat zawiera 2,5 mg chlorowodorku epinastyny. Wprowadzona do obrotu
jednorazowa dobowa dawka chlorowodorku epinastyny, w postaci tabletek, wynosi do 20 mg. Z
tego powodu nie przewiduje si¢ zatrucia po doustnym przyjeciu okulistycznej postaci nawet po

przypadkowym potknieciu calej zawartosci butelki.

Nie zgtoszono zadnego przypadku przedawkowania.

5. WLASCIWOSCI FARMAKOLOGICZNE

5.1 Wlasciwosci farmakodynamiczne

Grupa farmakoterapeutyczna: leki okulistyczne; zmniejszajace przekrwienie i przeciwalergiczne;
inne przeciwalergiczne

Kod ATC: S01GX 10

Mechanizm dziatania

Epinastyna jest miejscowo aktywnym, bezposrednim antagonistg receptora H;. Epinastyna ma duza
zdolnos¢ do taczenia si¢ z histaminowym receptorem H; 1 400 razy nizsze powinowactwo do
histaminowego receptora H,. Epinastyna wykazuje rowniez powinowactwo do receptoréw: a-, op-
oraz 5-HT,. Ma ona mate powinowactwo do cholinergicznego, dopaminergicznego i innych r6znych
miejsc receptorowych. Epinastyna nie przenika przez barier¢ krew/mozg i dlatego nie powoduje
objawdw niepozadanych zwigzanych z o§rodkowym uktadem nerwowym tzn. nie dziata
uspokajajaco.

Dzialanie farmakodynamiczne

Zastosowanie epinastyny miejscowo do oka u zwierzat wykazalto, ze epinastyna ma dzialanie
przeciwhistaminowe, modulujacy wptyw na kumulacje komorek zapalnych oraz dziatanie
stablizujace mastocyty.

W badaniach prowokacji alergenami u ludzi epinastyna tagodzita objawy oczne wywotane
antygenem. Dzialanie to utrzymywato si¢ przynajmniej przez 8 godzin.

Populacja pediatryczna

Szeséciotygodniowe, randomizowane badanie, prowadzone metoda podwdjnie §lepej proby, z grupa
kontrolng otrzymujaca placebo (2:1), z udziatem 96 zdrowych dzieci w wieku od 3 do 12 lat
wykazato, ze produkt leczniczy Relestat byt dobrze tolerowany i nie wykazato znaczacych roéznic
migdzy grupami dla dowolnej zmiennej bezpieczenstwa. Dziatania niepozadane zwigzane z
leczeniem obejmowaly brodawki spojowki (6,3% zar6wno u pacjentdow otrzymujacych epinastyng
jak i placebo) oraz przekrwienie spojowek (1,6% u pacjentdow otrzymujacych epinastyne brak u



pacjentéw otrzymujacych placebo). Bezpieczenstwo i skutecznos$¢ stosowania leku przez pacjentow
w wieku 12 lat oraz starszych zostato ustalone w oparciu o wyniki badan klinicznych.

5.2 Whasciwosci farmakokinetyczne

Wochtanianie
Po podaniu jednej kropli preparatu Relestat do kazdego oka dwa razy na dobg, srednie maksymalne
stezenie osoczowe w wysokosci 0,042 ng/ml wystepuje po okoto dwoch godzinach.

Dystrybucja
Objetos¢ dystrybucji epinastyny wynosi 417 litrow. Epinastyna w 64% wiaze si¢ z biatkami osocza.

Metabolizm
Mniej niz 10% podlega metabolizmowi.

Eliminacja
Klirens wynosi 928 ml/min i koncowy okres pottrwania w fazie eliminacji wynosi okoto 8 godzin.

Epinastyna jest gtdwnie wydalana poprzez nerki w stanie nie zmienionym. Wydalanie przez nerki
dokonuje si¢ gtdéwnie poprzez aktywne wydzielanie kanalikowe.

Z przedklinicznych badan in vitro 1 in vivo wynika, Ze epinastyna wiaze si¢ z melaning i gromadzi w
pigmentowych tkankach oka u krolikow oraz u malp. Z danych in vitro wynika, ze wigzanie z
melaning jest Sredniego stopnia oraz odwracalne.

5.3 Przedkliniczne dane o bezpieczenstwie

Dane niekliniczne uzyskane na podstawie konwencjonalnych badan farmakologicznych
dotyczacych bezpieczenstwa stosowania, toksycznosci po podaniu wielokrotnym,
genotoksycznosci, potencjalnego dziatania rakotworczego, toksycznego wptywu na reprodukcje i
rozwoj potomstwa, nie wykazuja wystepowania szczegolnego zagrozenia dla czlowieka.

6. DANE FARMACEUTYCZNE

6.1 Wykaz substancji pomocniczych

Benzalkoniowy chlorek,

Disodu edetynian,

Sodu chlorek,

Sodu diwodorofosforan dwuwodny,

Sodu wodorotlenek i/lub kwas solny (do ustalenia pH),
Woda oczyszczona.

6.2 Niezgodnosci farmaceutyczne

Nie dotyczy.



6.3 Okres waznosci

2 lata
Po pierwszym otwarciu: 4 tygodnie

6.4 Specjalne Srodki ostroznosci podczas przechowywania

W celu ochrony przed §wiatlem przechowywac butelke w opakowaniu zewnetrznym.
Nie przechowywa¢ w temperaturze powyzej 25°C.

6.5 Rodzaj i zawartos$¢ opakowania

Butelka polietylenowa o pojemnosci 10 ml z bialg polistyrenowsg zakretka.
Butelka zawiera 5 ml roztworu.

Opakowanie zewnetrzne: tekturowe pudeltko.
6.6 Szczegolne SrodKi ostroznosci dotyczace usuwania i przygotowania leku do stosowania
Brak szczegdlnych wymagan.

Wszelkie niewykorzystane resztki produktu lub jego odpady nalezy usungé w sposéb zgodny z
lokalnymi przepisami
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DOPUSZCZENIE DO OBROTU
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