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COMPOSICION:

DEGRALER® comprimidos recubiertos 5 mg
Cada comprimido recubierto contiene
Levocetirizina diclorhidralo 5 mg

Excipientes: listado de excipientes de acuerdo a férmula autorizada en registro sanitario

DEGRALER® Jarabe 2,5 mg/SmL

Cada 5 mL de jarabe contiene:

Levocetirizina diclorhidrate 2,5 mg

Excipientes: listado de excipientes de acueardo a férmula autorizada en registro sanitario.

DEGRALER® Solucion para gotas orales 5 mg/mL

Cada ml_ (20 gotas) de Solucion para gotas contiene:

Levocatirizina diclorhidrato 5 mg

Excipientes: listado de excipientes de acuerdo a formula autorizada en registro sanitario

CLASIFICACION TERAPEUTICA:
Codigo ATC: ROSA E09

Antialergico-antihistaminico

ACCIONES FARMACOLOGICAS:
Propiedades farmacodindamicas

La levocetirizina, &l enantiémero (R) de la cetirizina, es un antagonista potente y selectivo de
los receptores H, periféricos, Los estudios de afinidad han demostrado que la levocstirizina
presenta una elevada afinidad por los receptores H, humanos (Ki = 3,2 nmol/). La afinidad
de la levocetirizina es dos veces mayor que la de la cetirizina (Ki = 6,3 nmol/l). La
levocetirizina se disocia de los receptores Hy con una vida media de 115 + 38 min.

Los estudios farmacodindmicos realizados en voluntarios sanos han demostrado que con la
mitad de la dosis, levocetirizina presanta una actividad comparable a la de la cetirizina.
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Relacion farmacocinéticaffarmacodinamica:

S mg de levocetirizina proporcionan un patron de inhibicién similar al de 10 mg de cetirizina.
Al igual que sucede con la cetirizina, la accidn sobre las reacciones cutdneas inducidas por
la histamina no esta relacionada con las concentraciones en plasma.

Propiedades farmacocinéticas

Las propiedades farmacocinéticas de la levocetirizina son lineales con las dosis e
independiente del tiempo, con una baja variabilidad entre sujetos. El perfil farmacocinético
es el mismo cuando se administra como enantiémero Unice © como cetirizina.

La levocetirizing es rapida y ampliamente absorbida tras ser administrada por via oral. Las
concentraciones méaximas en plasma se alcanzan 0,9 horas tras la administracidn. Ef estado
de equilibrio se alcanza dos dias mds tarde. Las concentraciones méxirmas suelen ser 270
ng/ml y 308 ng/ml tras la administracién de una dosis unica de 5 mg y una dosis repetida de
5 mg cada dia, respectivamente. El grado de absorcion es independiente de la dosis y no se
modifica con la comida, pero reduce y retrasa el pico de concentracion.

La vida media en plasma y en adultos es de 7.9 + 1,9 horas. El clearance medio total
aparente es de 0,63 ml/min/kg. La orina es la principal via de excrecidn de levocetirizina y
sus metabolitos, por efla se efimina alrededor del 85,4% de la dosis. Sdlo el 12,9% de la
dosis se excreta por las heces. Levocetirizina se excreta tanto por filtracién glomerular como
por secrecidn lubular activa.

INDICACIONES:

La levocetirizina esta indicada en la prevencion y tratamiento de sindromes alérgicos
cutaneos y de las vias aéreas.

USOS:
Rinitis alérgica estacional (incluyendo sintornas oculares)

Finitis alérgica perenne
Urticaria crénica idiopalica
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POSOLOGIA Y MODO DE ADMINISTRACION:

Adultos y nifos mayores ds 12 afios: La dosis diaria recomendada es de 5 mg (1
comprimido ¢ 10 mL de jarabe & 20 gotas de la solucidn para gotas orales).

Nifios de 6 a 11 ahos: La dosis diaria recomendada es de 2,5 mg (5 mL de jarabe ¢ 10 gotas
de la solucién para gotas orales).

Nifios de 6 meses a 5 afnos: La dosis diaria recomendada es de 1,25 mg (2,5 mlL de jarabe o
5 gotas de la solucidn para gotas orales).

Uso en pacientes con insuficiencia renal: Los intervalos de dosificacion se deberan
individualizar de acuerde ¢on la funcién renal. Para utilizar esta tabla de dosificacion, es
preciso disponer de una estimacion de la aclaracién de creatinina (Clcr) del paciente, en
mi/min. El valor se puede estimar a partir de la determinacion de creatinina en suero (mg/dL)
madiante |a siguiente formula:

CLor b = [(140 - afio edad) x peso (kg)] x [0.85 para mujeres]
72 x creatinina en suera (rmg /dL)

Ajuste de dosis en pacientes con insuficiencia renal:
En aduhtos y nifios de 12 afios en adelante:

Insuficiencia renal leve (clearence de creatinina = 50-80 mL/min): se recomienda 2,5 mg una
vez al dia.

Insuficiencia renal moderada (clearence de creatinina = 30-49 mlL/min): se recomienda 2,5
mg una vez cada dos dias.

Insuticiencia renal grave {clearence de creatinina = 10-28 mbL/min): se recomienda 2,5 mg
dos veces por semana una vez cada 3-4 dias.

Los pacientes en etapa terminal de la enfermedad renal (clearence de creatinina menos a
10 mL/min) y pacientes sometidos a hemodialisis, no deben recibir levocetirizina.

Uso en pacientes con insuficiencia hepatica: No es preciso ajustar la dosis en pacientes que
solo lengan insuficiencia hepéatica. Si se recomienda ajustar en pacientes que posean
conjuntamente insuficiencia renal y hepatica.
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Duracion del tratamlento La duracion del tratamiento depende del tipo, duracion y curso de
los sintomas. : 8

CONTRAINDICACIONES:

Pacientes gue han demastrado hipersensibilidad a levocetirizina, a cualquier derivado
piperegénico o a cualquier otro componente de la formulacién.

Facientes con enfermedad renal terminal (clearance de creatinina inferior a 10 mi/min) y en
pacientes sometidos a hemodialisis.

EFECTOS SECUNDARIOS:

e it 3 pRbaEGe Se recomlenda que IOS pactentes que
vayan a conducir, rcahzar actlwdades potenclalmente peligrosas ¢ ulilizar maguinaria no
superen la dosis recomendada y que tengan en cuenta su respuesta al farmaco.

Los efectos adversos, entre leve y modaerados (por sobre el 1%), mas frecuentemente
descritos son: sequedad de la boca, dolor de cabeza, fatiga y somnolencia. Se observaron
otras reacciones adversas poco corriantes (no frecuentes), como astenia o dolor abdominal.

ADVERTENCIAS Y PRECAUCIONES:

En ensayos clinicos la incidencia de somnolencia, fatiga y astenia se ha reportado en
algunos pacientes con tratamiento con levocestirizina. Los pacientes deben ser advertidos de
ta participacion en ocupacionss peligrosas que requieren vigilancia mental completa, v la
coordinacion motora, como ulilizar maquinaria o conducir un vehiculo motorizado después
de la ingestion de levocetirizina.

El uso simultaneo de levocetirizina y alcohol u otros depresores del sistema nervioso central

$e debe evitar porque pueden ocurrir adicionalmente reducciones en la lucidez mental y
deterioro del rendimiento del sistema nerviozo central.
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En pacientes con insuficiencia renal moderada a severa, la dosis diara debe ser
personalizada de acuerdo con la funcién renal basada en la depuracion de |a creatinina (ver
Posologla y Modo de Administracion).

Embarazo vy lactancia® No hay resultados clinicos disponibles de exposicién a la
levocetirizina durante el embarazo. Los estudios en animales no indican directa o
indirectamente los efectos dafiinos sobre el embarazo, el desarrollo embrionario vy fetal, el
parto y el desarrollo postnatal. No debe utilizarse durante el embarazo a menos que sea
estrictamente necesario. Se espera que la levocetirizina se excrete en la leche materna, por
lo gue no se recomienda su uso durante la lactancia. Sélo debe considerarse su uso cuando
el beneficio esperado para la madre sea mayor que cualquier riesgo teérico que pueda sufrir
el lactante.

INTERACCIONES MEDICAMENTOSAS Y DE OTROS TIPOS:

No se han realizado estudios de interaccidon con levocetirizina (incluyendo estudios con
inductores CYP3A4). Estudios realizados con el compuesto racémico cetirizina han
demostrado que no existen interaccionas clinicamenta relevantes (con pseudoefedring,
cimetidina, ketoconazol, eritromicina, glizipida y diazepan). En un estudio de dosis maltiples
con teofilina 400 mg, una vez al dia, se observd una ligera disminucién {16%) en la
aclaraciéon de cefirizina mientras que la disposicion de teofilina no se alteré con la
administracion ¢concomitante de cetirizina.

La absorcidn de levocetirizina no se reduce con la comida, pero la velocidad de absorcion se
disminuys.

En pacientes sensibles, la administracion conjunta con alcohol u otros depresores del SNC
puede producir efectos sobre el sislema nervioso central, aunque se ha demostrado que el
racémico de cetirizina no potencia el efecto del alcohol.

Ritonavir aumento el AUC plasmatica de cetirizina en un 42% acompariado de un aumanto
en la vida media (53%) y una disminucion del aclaramiento (29%) de la cetirizina. La
disposicion de ritonavir no ha sido alterada por la administracién concomitants de cetirizing.

SOBREDOSIS:

Los sintomas de sobredosis pueden incluir en adultos somnelencia y en ninos inicialmente
agitacién e inquietud, sequido por somnolencia. No se conoce ningun antidoto especifico

FOLLETO DE INFCRMACION Pigina 5 de &
AL PROFESIONAL




Ref.: MT315428/11 Reg. I.S.P. N° F-14173/09
FOLLETO DE INFORMACION AL PROFESIONAL
DEGRALER COMPRIMIDOS RECUBIERTOS 5 mg

para levocetirizina. En caso de sobredosis, se recomienda tratamiento sintornatico o de
soporte. Levocetirizing no se elimina por dialisis y por lo tante, la didlisis serd ineficaz a
menos que se ingiera concomitantemente un agente dializable.

La dosis oral maxima no letal de levocetirizina fue de 240 mg/kg en ratones
(aproximadamente 190 veces la dosis diaria maxima por via oral recomendada en adultos,
aproximadamente 230 veces la dosis maxima diaria oral recomendada en nifos de 6 a 11
anos de edad, y aproximadamente 180 veces la dosis maxima diaria oral recomendada en
ninos de 6 meses a b anos de edad sobre una base mg/m2). En ratas, la dosis maxima oral
no letal fue de 240 mg/kg (aproximadamente 390 veces la dosis méxima recomendada
diaria oral en adultos, aproximadamente 460 veces la dosis méxima recomeandada diaria oral
en nifios de 6 a 11 afios de edad, y aproximadamente 370 veces la dosis maxima
recomendada diaria oral en nifios de 6 meses a 5 afos de edad sobre una base mg/ma2).

PRESENTACIONES:

(Las autorizadas en el registro)

Lista de excipientes

DEGRALER® comprimidos recubiertos 5 mg

Cada comprimido recubierto_contiene
Levocetirizina diclorhidrato 5 mg

Excipientes: Segun ultima férmula aprobada en el reqistro sanitario.

DEGRALEF\‘@ Jarabe 2.5 mg/SmL

Cada 5 mL de jarabe contiene;
Levocetirizina diclorhidrato 2.5 mg

Excipientes: Sequn tltima férmula aprobada en el reqgistro sanitario.

DEGRALER® Solucion para gotas orales 5 mg/mL

Cada mL (20 gotas) de Solucion para gotas contiene:

Levocetirizina diclorhidrato 5 mq

Excipientes: Sequn dltima férmula aprobada en el reqistro sanitario.
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