Orlistat

Tratamiento de la obesidad
* 120mg. Caja x 10 caps.
* 120mg. Caja x 30 caps.
» 120mg. Caja x 60 caps.

FORMULA

Cada capsula contiene:

Orlistat .....ccoeviiieieee 120 mg
Excipientes c.s.p ....... 1 capsula

ACCION TERAPEUTICA
Tratamiento de la obesidad.

PROPIEDADES

El orlistat es un inhibidor de la li-
pasa gastrointestinal producido
por el streptomyces

toxytricini que se utiliza para el
tratamiento de la obesidad y el
mantenimiento del peso en con-
juncion con una dieta hipocalori-
ca. El orlistat actia a nivel local,
impidiendo la

absorcién de las grasas de la
dieta.

INDICACIONES

Orlistat esta indicado en el trata-
miento de la obesidad exdgena
cuando estan presentes

otros factores de riesgo tales
como: hipertension arterial, dia-
betes o dislipidemias. El trata-
miento con esta medicacion se
debe discontinuar si la pérdida
de peso es menor

del 5% después de las primeras
doce semanas de uso o si el in-
dividuo aumenta de peso mien-
tras esta recibiendo el tratamien-
to.

CONTRAINDICACIONES

Esta contraindicado en pacien-
tes con el sindrome de mala ab-
sorciéon crénica, colestasis, asi
como en los que presenten hip-
ersensibilidad conocida al prin-
cipio activo (orlistat).

REACCIONES ADVERSAS;
EFECTOS COLATERALES

La mayor parte de las reaccio-
nes adversas son gastrointesti-
nales y estan relacionadas

con su mecanismo de accion al
impedir la absorcion de las gra-
sas ingeridas. Las reacciones
mas frecuentes son: flatulencia
con evacuacion fecal, urgencia
fecal, heces grasas u oleosas,
evacuacion oleosa, aumento de
las deposiciones e incontinen-
cia fecal. La incidencia de estas
reacciones es mayor a medida
que aumenta el contenido de ra-
sas en la dieta. Se debe advertir
a los pacientes sobre la posibili-
dad de que se presenten efectos
secundarios gastrointestinales.
El consumo de una dieta baja en
grasas disminuye la probabilidad
de reacciones digestivas, por lo
cual los pacientes

deben vigilar y regular su in-

gestion de grasas. Estas reac-
ciones digestivas adversas son
en general leves y pasajeras.
Sobrevienen al principio del
tratamiento (en los 3 primeros
meses) y la mayoria de los pa-
cientes experimenta solo un epi-
Sodio. Otros efectos adversos
gastrointestinales son: dolor y
molestias abdominales, flatulen-
cia, heces liquidos, heces blan-
das, dolor y molestias rectales,
trastornos dentarios y trastornos
gingivales. En los ensayos clini-
cos, algunos pacientes con dia-
betes tipo 2, experimentaron ba-
jos niveles de glicemia durante
el tratamiento.

INTERACCIONES
MEDICAMENTOSAS

Durante los estudios farma-
colégicos realizados no se ob-
servaron interacciones con al-
cohol, digoxina, metformina,
fenitoina, estatinas, warfarina,
anticonceptivos orales ni con
nifedipina. Se ha registrado dis-
minucion de la absorcion de vita-
minas D, E y betacaroteno coad-
ministrados con Orlistat, pero se
conservé dentro de los rangos
de referencia de normalidad. Si
se recomienda un suplemento
vitaminico, éste debe ser
tomado por lo menos dos horas
antes de la administracion de
Orlistat o a la hora de acostarse.
Se ha observado un descenso
de la concentracion plasmatica
de ciclosporina tras su coadmin-
istracion con LIPOCURA. Por
esto se recomienda vigilar con
mayor frecuencia de lo habitual
las cifras plasmaticas de ciclo-
sporina cuando se administre
junto con LIPOCURA. La admin-
istracion oral de amiodarona du-
rante el tratamiento con orlistat
puso de manifiesto una reduc-
cion del 25-30% en los niveles
sistémicos de amiodarona y la
desetilamiodarona. Existe la
posibilidad de que disminuya el
efecto terapéutico de esta droga.

MECANISMO DE ACCION Y
FARMACOCINETICA

El Orlistat modifica la absorcién
de las grasas en el intestino sin
suprimir el apetito. Como se
sabe, las grasas que ingerimos
son moléculas grandes que para
disolverse necesitan mser rotas
y transformadas en moléculas
mas pequefas por accion enz-
imatica. El mecanismo de ac-
cion del orlistat se realiza sobre
la enzima lipasa, que es la que
degrada y reduce las moléculas
de grasa de la alimentacion. El
Orlistat es un inhibidor potente,
especifico y de larga accion de
las lipasas gastrointestinales.
Su efecto terapéutico lo ejerce
en la cavidad gastrica y en la
luz del intestino delgado medi-

ante la formacion de un enlace
covalente en el sitio activo de
la serina de la lipasas gastrica
y pancreatica. La inactivacion
enzimatica impide la hidrdlisis
de las grasas, en forma de tri-
gliceridos a acidos grasos libres
y monogliceridos absorbibles.
Por accién del orlistat sobre las
lipasas, mas del 30% de las
grasas ingeridas con las comi-
das atraviesan el tubo digestivo
sin ser digeridas ni absorbidas.
De este modo el organismo no
puede transformar estas calo-
rias excesivas en tejidos adipo-
sos de depdsito. Asi pues, no es
necesaria la absorcion sistémica
del farmaco para que ejerza su
actividad. La absorcion digesti-
va de este agente es muy baja
luego de su administracion por
via oral y a las 8 horas no se
detecta en el p lasma (<5 mg/
mL), El volumen de distribucion
y la farmacocinética son dificiles
de determinar; se ha detectado
una elevada ligadura proteica
(>99%), principalmente con las
lipoproteinas plasmaticas. Su
biotransformacién  metabdlica
se realiza en la pared gastroin-
testinal; se han identificado dos
metabolitos principales: M1 y
M3, que casi estan desprovistos
(1.000 a 2.500 veces menos po-
tentes que el orlistat) de accién
inhibitoria sobre las lipasas. La
principal via de eliminacion del
farmaco es la excrecion fecal
(97% de la dosis administrada) y
la mayor parte (83%) lo hace sin
modificacién. La excrecion renal
del farmaco y sus metabolitos es
minima (<2% de la dosis admi-
nistrada).

PRECAUCIONES Y
ADVERTENCIAS

Insuficiencia renal o hepatica: no
es necesario ajustar dosis.

La mayoria de los pacientes que
han seguido hasta 2 afios com-
pletos de tratamiento han pre-
sentado niveles de vitamina A,
D, E, y Ky de betacaroteno den-
tro de limites normales. Con ob-
jeto de garantizar una nutricion
adecuada, puede considerarse
el empleo de un suplemento
multivitaminico. Se debe recom-
endar a los pacientes que sigan
las normas dietéticas. La posibi-
lidad de experimentar acontec-
imientos digestivos (ver efec-
tos adversos) puede aumen-
tar cuando orlistat se toma con
una dieta rica en grasas (p. €j.,
en una dieta de 2.000 calorias/
dia, >30% de las calorias proce-
dentes de las grasas equivale a
>67g de grasa). El aporte diario
de grasa debe distribuirse entre
las tres comidas principales. Si
Orlistat se toma con una comida
muy rica en grasas, pueden au-
mentar las posibilidades de efec-
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tos gastrointestinales. La pérdi-
da de peso inducida por orlistat
se acompafa de una mejoria del
control metabdlico en los diabé-
ticos de tipo Il, lo que permitira
o0 exigiria reducir la dosis de an-
tidiabéticos orales (p. €j., sulfo-
nilureas). Se ha observado un
descenso de la concentracion
plasmatica de ciclosporina tras
su coadministracion con orlistat.
Por ello, se recomienda vigilar
con mayor frecuencia de la ha-
bitual las cifras plasmaticas de
ciclosporina cuando se adminis-
tre junto con orlistat. Debe vigi-
larse estrechamente las pruebas
de coagulacion en los pacientes
que reciban tratamiento simulta-
neo con anticoagulantes orales.

POSOLOGIAYY MODO DE USO
LIPOCURA se administra por
via oral: 1 capsula (120 mg) con
cada comida principal. Se pu-
ede ingerir inmediatamente an-
tes, con la comida o hasta una
hora después. Si el alimento no
contiene grasa, puede omitirse
la toma de LIPOCURA. El resul-
tado terapéutico se observa y se
mantiene con la administracién a
largo plazo. El tratamiento debe
acompanarse con una dieta hi-
pocaldrica (30% de calorias pro-
veniente de las grasas) y rica en
frutas y verduras.

SOBREDOSIS

Los casos de sobredosis se re-
comienda observar al paciente
durante 24 horas. Segun los es-
tudios realizados en seres hu-
manos y animales, cualquier
efecto sistémico atribuible a las
propiedades de orlistat para in-
hibir las lipasas deberia ser ra-
pidamente reversible. Ante la
eventualidad de una sobredosis
concurrir al Hospital mas cer-
cano o comunicarse al Centro
de Toxicologia de Emergencias
Médicas.

Teléfono: 220.418/9.

PRESENTACIONES

Caja conteniendo 10 capsulas.
Caja conteniendo 30 capsulas.
Caja conteniendo 60 capsulas.




