CHARAKTERYSTYKA PRODUKTU LECZNICZEGO
1. NAZWA PRODUKTU LECZNICZEGO

Xylocaine 2%, 20 mg/ml, roztwor do wstrzykiwan

2. SKLAD JAKOSCIOWY I ILOSCIOWY
1 ml roztworu zawiera 20 mg chlorowodorku lidokainy (Lidocaini hydrochloridum).

Pelny wykaz substancji pomocniczych, patrz punkt 6.1.

3. POSTAC FARMACEUTYCZNA

Roztwor do wstrzykiwan.

4. SZCZEGOLOWE DANE KLINICZNE
4.1 Wskazania do stosowania

- Znieczulenie nasickowe.
- Blokady nerwow obwodowych jak blokada splotu ramiennego, blokada miedzyzebrowa.
- Blokady centralne ze znieczuleniem zewnatrzoponowym i krzyzowym wiacznie.

4.2 Dawkowanie i sposéb podawania

Podanie nadtwardowkowe lub okotonerwowe.

Podczas wykonywania wszystkich rodzajow znieczulen z uzyciem lidokainy nalezy stosowa¢ wszelkie
srodki ostroznosci, aby unikna¢ niezamierzonego donaczyniowego podania leku. Zaleca si¢ uwazna
aspiracje przed podaniem i podczas podawania leku w celu uniknigcia podania donaczyniowego. Jesli
podaje si¢ duze dawki, np. w blokadzie zewnatrzoponowej, zaleca si¢ zastosowanie dawki probne;j

od 3 do 5 ml roztworu lidokainy z epinefryng. Niezamierzone podanie donaczyniowe leku mozna
rozpozna¢ na podstawie przemijajacego przyspieszenia czynnosci serca. Po podaniu dawki probne;j
nalezy przez 5 minut uwaznie kontrolowa¢ czynnosci fizjologiczne pacjenta i utrzymywac z nim
kontakt stowny. Dawke gtowna nalezy wstrzykiwaé powoli, z szybkoscig od 25 do 50 mg/min,

lub podawac¢ w dawkach podzielonych. Jednocze$nie nalezy uwaznie kontrolowac czynnos$ci
fizjologiczne pacjenta i utrzymywac z nim kontakt stowny. W razie wystapienia nawet tagodnych
objawow toksycznosci nalezy natychmiast przerwaé podawanie leku. Zaleca si¢ rowniez podanie
dawki probnej (3 do 5 ml lidokainy), aby unikng¢ nieumyslnej blokady podpajgeczyndéwkowe;.
Dawka leku, ktora ma by¢ podana pacjentowi, zalezy od wielkos$ci obszaru, ktéry ma by¢ znieczulony,
jego unaczynienia, liczby segmentow, ktore maja by¢ znieczulone, techniki znieczulenia

oraz indywidualnej tolerancji leku przez pacjenta. Obowigzuje zasada podawania najmniejszej dawki
skuteczne;j.

W ponizszej tabeli przedstawiono zalecenia dotyczace dawkowania preparatu Xylocaine 2% w
najczesciej wykonywanych znieczuleniach u dorostego pacjenta i u dzieci starszych niz 12 lat.

U dzieci, pacjentdow w podesztym wieku i pacjentow w ztym stanie ogoélnym dawke leku nalezy
zmniejszyc€.



Typ znieczulenia Stezenie | Dawka Dawka | Poczatek | Czas
mg/ml ml mg dzialania | dzialania
min godziny

Znieczulenie chirurgiczne

Znieczulenie zewnatrzoponowe 20 15-25 300-500 | 15-20 1,5-2

w odcinku ledzwiowym®

Znieczulenie zewnatrzoponowe 15 10-15 150-225 | 10-20 1-1,5

w odcinku piersiowym® 20 10-15 200-300 | 10-20 1,5-2

Znieczulenie zewnatrzoponowe 10 20-30 200-300 | 15-30 1-1,5

w odcinku krzyzowym® 20 15-25 300-500 | 15-30 1,5-2

Odcinkowe znieczulenie dozylne

(Bier’a)

a. Konczyna gorna® 5 40 200 10-15 Do
zwolnienia
opaski

b. Konczyna dolna” 5 60 300 10-15 Do

opaska na udzie zwolnienia
opaski

b. Konczyna dolna” 5 40 200 10-15 Do

opaska na podudziu zwolnienia
opaski

Blokada dostawowa® 5 <60 <300 5-10 30-60

10 <40 <400 5-10 minut po
wyptukaniu

Znieczulenie nerwow

obwodowych (znieczulenie

malych nerwow i nasigkowe

Znieczulenie nasigkowe 5 <80 <400 1- 1,5-2

10 <40 <400 1- 2-3

Znieczulenie nerwow palca 10 1-5 10-50 2-5 1,5-2

metoda Obersta

Znieczulenie nerwow 10 2-5 20-50 3-5 1-2

mie¢dzyzebrowych (jeden nerw) 15 2-4 30-60 3-5 2-3

Maksymalna ilo$¢ jednocze$nie znieczulanych

nerwOw nie powinna by¢ wigksza niz osiem

(=8)

Znieczulenie pozagatkowe 20 4 80 3-5 1,5-2

Znieczulenie okotogatkowe 10 10-15 100-150 | 3-5 1,5-2

Znieczulenie nerwow sromowych | 10 10 100 5-10 1,5-2

(kazda strona)

Blokady duzych nerwow

Znieczulenie nerwow 10 10 100 3-5 1-1,5

okotoszyjkowych (kazda strona)

Splot ramienny

Blokada pachowa 10 40-50 400-500 | 15-30 1,5-2

15 30-50 450-600 | 15-30 1,5-3

Dostep nadobojczykowy, miedzy | 10 30-40 400-500 | 15-30 1,5-2

mig$niami pochylymi, blokada 15 20-30 300-450 | 15-30 1,5-3

podobojczykowa

okotonaczyniowa — Winnie’go

Nerw kulszowy 15 15-20 225-300 | 15-30 2-3

20 15-20 300-400 | 15-30 2-3
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 Dawka uwzglednia dawke testowa

® Nie nalezy wypuszcza¢ powietrza z opaski przez 20 minut po podaniu leku

© Po dopuszczeniu produktu do obrotu zgtaszano przypadki chondrolizy u pacjentéw otrzymujacych
ciggle wlewy dostawowe miejscowych srodkow znieczulajacych w okresie pooperacyjnym.
Xylocaine nie jest zatwierdzone w tym wskazaniu (Patrz punkt 4.4).

Roztwér do wstrzykiwan, Xylocaine 2%, zawierajacy metyloparahydroksybenzoesan (metyloparaben)
jako srodek konserwujacy, to jest: roztwor dostepny w fiolkach wielodawkowych nie powinien by¢
stosowany w znieczuleniu podawanym dooponowo, do przestrzeni podpajeczyndéwkowej, do- lub
zagatkowo.

Dzieci w wieku od 1 roku do 12 lat

W ponizszej tabeli przedstawiono zalecenia dotyczace dawkowania preparatu Xylocaine 2% u dzieci.
U dzieci z nadwaga nalezy rozwazy¢ zmniejszenie dawki do ilo$ci odpowiedniej dla prawidlowe;j
masy ciala. Nalezy uwzgledni¢ czynniki mogace wplywac na przebieg znieczulenia.

Dawka u dzieci powinna by¢ obliczona w oparciu o mase ciata do 5 mg/kg masy ciala.

Typ znieczulenia Stezenie | Dawka Dawka | Poczatek | Czas
mg/ml ml mg dzialania | dzialania
min godziny
Znieczulenie zewnatrzoponowe 10 0,5 ml’kg | 5mg/kg | 10-15 1-1,5
w odcinku krzyzowym *

Roztwor do wstrzykiwan, Xylocaine 2%, zawierajacy metyloparahydroksybenzoesan (metyloparaben)
jako srodek konserwujacy, to jest: roztwor dostepny w fiolkach wielodawkowych nie powinien by¢
stosowany w znieczuleniu podawanym dooponowo, do przestrzeni podpajeczynowkowe;j, do- lub
zagatkowo.

4.3 Przeciwwskazania

e Nadwrazliwo$¢ na $rodki miejscowo znieczulajace z grupy amidow lub ktorakolwiek substancje
pomocniczg.

e Nadwrazliwo$¢ na metylo- i (lub) propyloparahydroksybenzoesan (metylo- i(lub)
propyloparaben) lub na ich metabolit, kwas paraaminobenzoesowy (PABA). Nalezy unika¢
stosowania roztworu lidokainy zawierajacego parabeny u pacjentow z nadwrazliwo$cig na estry
miejscowo dziatajacych srodkéw znieczulajacych i ich metabolit, PABA.

e Ogolne przeciwwskazania do stosowania poszczegdlnych rodzajow znieczulenia miejscowego.

e Lidokainy nie nalezy stosowac do znieczulenia zewnatrzoponowego u pacjentOw ze znaczng
hipotensja (np. we wstrzasie kardiogennym Iub hipowolemicznym).

4.4 Specjalne ostrzezenia i Srodki ostroznosci dotyczace stosowania

Znieczulenia regionalne powinny by¢ wykonywane w o$rodkach zatrudniajacych przeszkolony
personel, dysponujacy wyposazeniem i lekami koniecznymi do monitorowania i resuscytacji pacjenta.
Podczas wykonywania wigkszo$ci blokad nalezy przed zabiegiem zapewni¢ dostep do zyty pacjenta.
Lekarz prowadzacy znieczulenie powinien by¢ odpowiednio wyszkolony oraz zna¢ metody
diagnozowania dziatan niepozadanych i (lub) ostrych objawow toksycznosci oraz postgpowania

w razie ich wystapienia.

W kazdym przypadku przedawkowania preparatu lub niezamierzonego podania donaczyniowego
moga wystapi¢ ostre, ogolnoustrojowe objawy toksycznosci.
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Nalezy zachowa¢ szczeg6lne Srodki ostroznosci, stosujac znieczulenie zewnatrzoponowe u pacjentow
z niewydolno$cig uktadu krazenia, ze wzgledu na mniejsze mozliwosci kompensowania zmian
zwigzanych z wydtuzonym czasem przewodzenia przedsionkowo-komorowego, ktore moga wystapic
po zastosowaniu lekéw miejscowo znieczulajacych.

Lidokaina jest metabolizowana w watrobie. Dlatego lidokain¢ nalezy stosowac ostroznie u pacjentow
z ciezkimi chorobami watroby lub ze zmniejszonym przeptywem watrobowym.

Lidokaing nalezy stosowac ostroznie u pacjentow z cigzka niewydolnoscia nerek.

Podczas znieczulenia zewnatrzoponowego, bez wzgledu na rodzaj stosowanego leku, moze wystapic
hipotensja oraz bradykardia. Ryzyko wystapienia tych objawdéw mozna zmniejszy¢ przez podanie
przed znieczuleniem roztworow elektrolitow lub koloidow dozylnie. W razie wystapienia hipotensji
nalezy poda¢ dozylnie efedryng w dawce 5 do 10 mg. W razie potrzeby dawke t¢ mozna powtorzyc¢.
U pacjentéw z hipowolemig o réznej etiologii (krwawienia, odwodnienie) lub u pacjentow

z zaburzonym powrotem zylnym, spowodowanym np. przez znaczne wodobrzusze, duzy guz w jamie
brzusznej lub zaawansowana ciaze, moze doj$¢ do znacznego obnizenia cisnienia tetniczego.

U pacjentéw z niewydolnoscig krazenia nalezy unikac¢ istotnej klinicznie hipotens;ji, ze wzglgdu na
zaburzone mechanizmy kompensacyjne.

U pacjentéw z hipowolemia podczas znieczulenia zewnatrzoponowego moze doj$¢ do naglego

1 znacznego obnizenia cisnienia tetniczego.

Podczas znieczulenia zewnatrzoponowego moze dojs$¢ do porazenia migéni migdzyzebrowych, co

u pacjentow z wysigkiem optucnowym moze doprowadzi¢ do zaburzen oddechowych. Jezeli
znieczulenie zewnatrzoponowe jest wykonywane u pacjenta z posocznicg, zwicksza si¢ ryzyko
wystapienia ropnia wewnatrz kanatu krggowego w okresie pooperacyjnym.

Znieczulenie okotoszyjkowe wykonywane u kobiet w cigzy moze doprowadzi¢ do wystapienia

u ptodu dziatan niepozadanych (tachykardia lub bradykardia) czg$ciej niz po stosowaniu innych
technik znieczulenia.

Znieczulenia regionalne wykonywane w okolicy glowy i szyi (wlacznie ze znieczuleniem
pozagatkowym, znieczuleniami stomatologicznymi i znieczuleniem zwoju gwiazdzistego) sa zwigzane
z wigkszym ryzykiem dotetniczego podania leku. W tych przypadkach nawet po matych dawkach
srodkow miejscowo znieczulajacych moga wystapi¢ ogélnoustrojowe objawy toksycznos$ci.

W rzadkich przypadkach, w trakcie znieczulenia pozagatkowego moze dojs¢ do przedostania si¢
preparatu do przestrzeni podpajeczyndéwkowej, co moze doprowadzi¢ do przemijajacej Slepoty,
zatrzymania krazenia, bezdechu i drgawek. Dlatego podczas wykonywania znieczulenia
pozagatkowego, podobnie jak w przypadku innych znieczulen regionalnych, powinien by¢ obecny
przeszkolony personel dysponujacy niezbednym sprzgtem i lekami. Stosowanie srodkow miejscowo
znieczulajacych do znieczulen okotogatkowych i pozagatkowych moze powodowac takze trwata
dysfunkcje mies$ni ocznych.

Nalezy zachowac¢ ostroznos¢, stosujac lidokaine u pacjentdéw z blokiem przedsionkowo-komorowym
II Tub IIT stopnia, poniewaz $rodki miejscowo znieczulajagce moga hamowac czynno$¢ uktadu
przewodzacego serca.

Pacjenci zazywajacy leki przeciwarytmiczne klasy III (np. amiodaron), u ktérych stosowany jest
preparat Xylocaine 2%, powinni znajdowac si¢ pod $cista obserwacja i nalezy rozwazy¢ u nich
monitorowanie zapisu EKG. Dzialania lidokainy i lekow przeciwarytmicznych klasy III moga si¢
sumowac.

Leki zmniejszajace klirens lidokainy (np. cymetydyna lub betaadrenolityki) mogg powodowac
potencjalnie toksyczne stgzenie lidokainy w osoczu, szczegolnie gdy jest ona podawana w duzych
dawkach powtarzanych, przez dlugi czas. Interakcja ta wydaje si¢ nie mie¢ znaczenia klinicznego,
kiedy lidokaina jest podawana krotkotrwale w zalecanych dawkach.

U pacjentow z ostrg porfirig nalezy zastosowac¢ odpowiednie §rodki ostroznosci. Jest prawdopodobne,
ze Xylocaine 2% moze nasila¢ objawy porfirii, dlatego nalezy ja stosowac u pacjentdw z ostrg porfirig
tylko w przypadku powaznych wskazan.

Po dopuszczeniu produktu do obrotu zgtaszano przypadki chondrolizy u pacjentow otrzymujacych w
okresie pooperacyjnym miejscowe §rodki znieczulajace poprzez ciagly wlew dostawowy. Wiekszos¢
zgtaszanych przypadkéw chondrolizy dotyczylo stawu ramiennego. Ciagly wlew dostawowy nie jest
zatwierdzonym wskazaniem dla leku Xylocaine 2%.



Roztwor do wstrzykiwan, Xylocaine 2%, zawierajacy metyloparahydroksybenzoesan (metyloparaben)
jako srodek konserwujacy, to jest: roztwor dostepny w fiolkach wielodawkowych, nie powinien by¢
stosowany w znieczuleniu podawanym dooponowo, do przestrzeni podpajeczynowkowe;j, do- lub
zagatkowo.

4.5 Interakcje z innymi lekami i inne rodzaje interakcji

Nalezy zachowa¢ szczegolne $rodki ostroznosci, jezeli lidokaina jest stosowana u pacjentow,

u ktorych jednoczesnie sg stosowane leki przeciwarytmiczne klasy IB lub inne $rodki miejscowo
znieczulajace. Dziatania toksyczne tych lekow moga si¢ sumowac.

Badania interakcji lidokainy z lekami przeciwarytmicznymi klasy III (np. amiodaron) nie byty
prowadzone, jednak podczas jednoczesnego stosowania obu lekow nalezy zachowac ostroznosc¢
(patrz punkt 4.4).

Leki zmniejszajace klirens lidokainy (np. cymetydyna lub betaadrenolityki) moga powodowacé
powstanie potencjalnie toksycznych stezen lidokainy, jesli jest ona podawana w duzych,
powtarzanych dawkach przez dtugi czas. Ta interakcja nie powinna mie¢ znaczenia klinicznego
podczas krétkotrwatego podawania lidokainy w zalecanych dawkach.

4.6 Cigza i laktacja

Lidokaina byta stosowana u duzej liczby kobiet w cigzy i kobiet podczas porodu. Nie zaobserwowano,
aby lidokaina miata wptyw na proces rozrodu u ludzi, zwigkszenie czgstosci wystepowania wad
wrodzonych czy inny bezposredni lub posredni wptyw na dziecko.

W przypadku znieczulenia okotoszyjkowego, czesciej niz po stosowaniu innych technik znieczulenia,
moze dochodzi¢ do wystapienia dzialan niepozadanych u ptodu, takich jak bradykardia. Mogg by¢ one
wywotane duzym stezeniem leku u ptodu.

Lidokaina stosowana w dawkach zalecanych przenika do mleka matki w ilosciach tak matych, ze jest
mato prawdopodobne by stwarzata ryzyko dla dziecka karmionego piersia, jesli jest stosowana

w dawkach zalecanych.

4.7 Wplyw na zdolno$¢ prowadzenia pojazdow mechanicznych i obslugiwania urzadzen
mechanicznych w ruchu

Zaleznie od dawki, srodki miejscowo znieczulajace moga wywiera¢ nieznaczny wptyw na funkcje
psychiczne, jak rowniez moga wptywac na funkcje motoryczne i koordynacje ruchowa.

4.8 Dzialania niepozadane

Dziatania niepozadane wywotane bezposrednio przez lek sg niekiedy trudne do odréznienia od
fizjologicznych skutkow blokady nerwow (np. spadek ci$nienia tetniczego, bradykardia),
bezposredniego skutku naktucia igla (np. uszkodzenie nerwu) lub stanowia posredni skutek naklucia
(np. krwiak podtwardowkowy).

Dziatania niepozadane zostaly podzielone ze wzgledu na czestos¢ wystegpowania ((bardzo czgsto =10,
czesto =1/100, <1/10; niezbyt czesto >1/1000, <1/100; rzadko >1/10 000, <1/1000; bardzo rzadko
<1/10 000).

Zaburzenia naczyn
Bardzo czgsto : niedoci$nienie
Czesto: nadci$nienie

Zaburzenia zotgdka i jelit
Bardzo czgsto: nudnosci
Czesto: wymioty.

Zaburzenia uktadu nerwowego
Czesto: parestezje, zawroty glowy.



Niezbyt czgsto: objawy toksycznos$ci ze strony osrodkowego uktadu nerwowego (drgawki, uczucie
dretwienia wokot ust, drgtwienie jezyka, przeczulica stuchowa, zaburzenia widzenia, utrata
przytomnosci, drzenia mi¢Sniowe, zawroty gtowy, szum w uszach, zaburzenia wymowy).

Rzadko: neuropatia, uszkodzenia nerwoéw obwodowych, zapalenie pajgczynowki.

Zaburzenia serca
Czesto: bradykardia
Rzadko: zatrzymanie krazenia, zaburzenia rytmu serca.

Zaburzenia uktadu immunologicznego
Rzadko: reakcje alergiczne (w najcigzszych przypadkach wstrzas anafilaktyczny).

Zaburzenia uktadu oddechowego, klatki piersiowej i srodpiersia
Rzadko: depresja oddechowa.

Zaburzenia oka
Rzadko: podwojne widzenie.

4.9 Przedawkowanie

Objawy

Objawy przedawkowania dotycza przede wszystkim uktadu krazenia oraz osrodkowego uktadu
nerwowego. Wystapienie dziatan toksycznych wiagze si¢ z duzym stezeniem lidokainy w osoczu, co
moze by¢ spowodowane podaniem bardzo duzej dawki leku, szybkim wchtonigciem si¢ leku do
krazenia ogo6lnoustrojowego lub niezamierzonym podaniem donaczyniowym (patrz punkt 4.4).
Objawy ze strony uktadu nerwowego sa podobne dla wszystkich §rodkéw miejscowo znieczulajacych
o budowie amidowej, przy czym zaleznie od zastosowanego leku r6zne jest nasilenie objawow
(zaréwno ilosciowe, jak i jakosciowe) ze strony uktadu krazenia.

Przypadkowe podanie donaczyniowe moze wywota¢ natychmiastowe wystapienie objawow zatrucia
(w ciagu kilku sekund do kilku minut od podania). W razie przedawkowania leku objawy zatrucia
wystepuja pozniej (15 do 60 minut od podania), gdyz w takiej sytuacji stezenie leku we krwi zwicksza
si¢ wolnie;j.

Objawy zatrucia ze strony osrodkowego ukladu nerwowego narastaja stopniowo. Poczatkowo
obserwuje si¢ takie objawy, jak dretwienie ust i wokot ust, dretwienie jezyka, zawroty glowy, szumy
w uszach i przeczulica stuchowa, zaburzenia widzenia. Nastepnie wystepuja zaburzenia artykulacji

i skurcze miesni, ktére mogg poprzedzaé wystgpienie uogolnionych drgawek. Do kolejnych objawow
nalezg: utrata przytomnosci i drgawki typu grand mal, ktore trwajg od kilku sekund do kilku minut.
Ze wzgledu na zwickszong aktywno$¢ migsniowa oraz zaburzenia oddychania podczas drgawek
szybko dochodzi do hipoksji i hiperkapnii. W cigzkich przypadkach moze nawet doj$¢ do zatrzymania
oddechu. Kwasica nasila dziatanie toksyczne srodkow miejscowo znieczulajacych.

Objawy zatrucia ze strony uktadu sercowo-naczyniowego wystepuja w razie duzego
ogolnoustrojowego stezenia lidokainy. Do objawow tych naleza: znaczne obnizenie ci$nienia
tetniczego, bradykardia, zaburzenia rytmu serca (blok przedsionkowo-komorowy, czestoskurcz
komorowy, migotanie przedsionkdéw) oraz zatrzymanie czynnos$ci serca.

Jesli pacjent nie otrzymuje lekéw znieczulajacych ogolnie lub duzych dawek lekéw uspokajajacych,
np. pochodnych benzodiazepiny lub barbituranow, to objawy zatrucia ze strony uktadu
sercowo-naczyniowego sa zwykle poprzedzone wystgpieniem objawdw zatrucia ze strony
osrodkowego uktadu nerwowego.

Objawy ustepuja po redystrybucji leku z osrodkowego uktadu nerwowego oraz w wyniku jego
metabolizmu i wydalania. Powrdét do stanu sprzed podania leku nastepuje szybko, o ile nie podano
bardzo duzych dawek leku.

Postepowanie w razie wystgpienia ostrych objawow toksycznosci

Leczenie pacjentow, u ktorych wystapity ostre objawy toksycznos$ci, ma na celu przede wszystkim
przerwanie napadu drgawek oraz zapewnienie odpowiedniego natlenowania pacjenta. Jesli jest to
konieczne, nalezy zastosowa¢ wentylacj¢ wspomagang lub kontrolowang. W razie wystapienia
drgawek nalezy poda¢ dozylnie lek przeciwdrgawkowy, np. tiopental w dawce od 100 do 200 mg



lub diazepam w dawce od 5 do 10 mg. Mozna réwniez poda¢ dozylnie sukcynylocholing w dawce od
50 do 100 mg, jednak w tym przypadku nalezy pacjenta zaintubowa¢ dotchawiczo i wdrozy¢ petne
postepowanie jak u pacjenta po zwiotczeniu miesni.

Po ustgpieniu drgawek i zapewnieniu prawidtowej wentylacji ptuc nie jest konieczne wdrozenie
innego leczenia. W razie wystgpienia hipotensji nalezy zastosowac¢ leki obkurczajace naczynia,
najlepiej o dziataniu inotropowym dodatnim, np. efedryne w dawce od 5 do 10 mg dozylnie.

W razie zatrzymania czynnosci serca po zastosowaniu lidokainy nalezy rozpocza¢ resuscytacje. Jesli
jest to konieczne, nalezy zastosowa¢ rowniez defibrylacje elektryczng. Aby uzyskaé powrot
hemodynamicznie wydolnej czynnos$ci serca, moze by¢ konieczne prowadzenie resuscytacji przez
dtugi czas. Nalezy takze rozpocza¢ leczenie kwasicy.

5. WEASCIWOSCI FARMAKOLOGICZNE
5.1 Wiasdciwosci farmakodynamiczne

Grupa farmakoterapeutyczna: $rodki znieczulajace dzialajace miejscowo.
Kod ATC: NO1B B02

Lidokaina jest srodkiem miejscowo znieczulajacym o budowie amidowej, charakteryzujacym sie
szybkim poczatkiem i $rednim czasem dziatania. Roztwor 2% podany zewnatrzoponowo dziata od
1,5 do 2 godzin i do 5 godzin w przypadku blokady nerwéw odwodowych. Roztwoér 1% ma mniejszy
wplyw na wtokna ruchowe i krotszy czas dziatania. Poczatek dziatania i czas dziatania lidokainy
zalezg od dawki i miejsca podania. Lidokaina, tak jak inne leki miejscowo znieczulajace powoduje
odwracalne zahamowanie przewodzenia impulséw nerwowych na skutek zmniejszenia
przepuszczalnosci btony komérkowej neuronu dla jondw sodowych. Uwaza sig, ze kanaly sodowe
btony komoérkowej neuronu sg receptorami dla lekow miejscowo znieczulajacych. Podobne dziatanie
wywoluje lidokaina w pobudliwych btonach komoérek mozgu i miesnia sercowego. Jesli lidokaina

w duzych dawkach znajdzie si¢ w uktadzie krazenia moga wystapic¢ objawy jej toksycznego dziatania.
Dotycza one przede wszystkim uktadu nerwowego i krazenia.

Objawy toksycznosci ze strony uktadu nerwowego pojawiajg si¢ jako pierwsze, poniewaz do ich
wystapienia wystarczy mniejsze stgzenie lidokainy w osoczu. Do objawow bezposredniego dziatania
na migsien serca naleza zwolnienie przewodnictwa, ujemny wpltyw inotropowy, zatrzymanie serca.
Posredni wptyw na uklad sercowo-naczyniowy tj. hipotensja i bradykardia moze wystapi¢ podczas
znieczulenia zewnatrzoponowego i zalezy od rozleglosci wspotistniejgcej blokady wspodiczulne;.

5.2 Wlasciwosci farmakokinetyczne

pKa dla lidokainy wynosi 7,9, wspotczynnik podziatu olej-woda 2,9. Lidokaina wigze si¢ z biatkami
osocza w 65% (glownie z kwasng alfa-1-glikoproteing).

Szybkos¢ wchtaniania i ilos¢ wchionietej lidokainy zaleza od podanej dawki catkowitej, miejsca

i drogi podania oraz unaczynienia miejsca podania.

Lidokaina wchtania si¢ z przestrzeni zewnatrzoponowej dwufazowo, a okresy pottrwania wynosza
odpowiednio 9,3 i 82 minuty. Szybko$¢ wchianiania wplywa na szybko$¢ eliminacji podczas
znieczulenia zewnatrzoponowego. W zwiazku z tym szybko$¢ eliminacji lidokainy po podaniu
zewnatrzoponowym jest mniejsza niz po podaniu dozylnym. Wchianianie lidokainy z przestrzeni
podpajeczynéwkowej jest jednofazowe, a okres pottrwania wynosi 71 minut.

Klirens lidokainy wynosi 0,95 I/min, obj¢to$¢ dystrybucji w stanie stacjonarnym wynosi 91 1, okres
pottrwania w fazie eliminacji wynosi 1,6 godziny, a szacowany wspotczynnik wydalania
watrobowego 0,65.

Lidokaina jest eliminowana z organizmu na drodze metabolizmu w watrobie i zalezy od przeptywu
watrobowego oraz aktywnosci enzymow watrobowych.

Okres pottrwania w fazie eliminacji u noworodkow jest dwukrotnie wigkszy niz u dorostych i wynosi
3,2 godziny, natomiast klirens jest podobny (10,2 ml/min/kg).

Lidokaina tatwo przenika przez tozysko, a stezenie niezwigzanej lidokainy jest takie samo u matki jak
u ptodu. Jednak catkowite stezenie w osoczu jest nizsze u ptodu, poniewaz stopien wigzania si¢
lidokainy z biatkami osocza jest mniejszy u pltodu.



Lidokaina przenika do mleka matek karmiacych w bardzo niewielkiej ilosci, co nie powoduje ryzyka
dla dziecka jesli jest ona stosowana w zalecanych dawkach.

Gléwnym metabolitem lidokainy jest monoetyloglicynian ksylidyny (MEGX), 2,6-ksylidyna,
4-hydroksy-2,6-ksylidyna. N-dealikilacja do MEGX zachodzi przy udziale CYP1A2 i CYP3A4.
2,6-ksylidyna jest metabolizowana do 4-hydroksy-2,6-ksylidyny, ktora jest wydalana w postaci
zwigzanej i stanowi gldwny metabolit stwierdzany w moczu (okoto 70%). Tylko 3% lidokainy jest
wydalane w postaci niezmienione;.

Zdolnos¢ do wywolywania drgawek przez MEGX jest porownywalna z lidokaina, przy nieco
dtuzszym okresie pottrwania. GX nie ma zdolnosci do wywotywania drgawek, jego okres pottrwania
wynosi mniej wiecej 10 godzin.

Metabolizm lidokainy polega przede wszystkim na N-dealkilacji do monoetyloglicynianu ksylidyny
(MEGX).

5.3 Przedkliniczne dane o bezpieczenstwie

W badaniach na zwierzgtach objawy toksycznosci stwierdzone po podaniu duzych dawek lidokainy
dotyczyty wptywu na osrodkowy uktad nerwowy i uktad krazenia. Nie stwierdzono wplywu lidokainy
w badaniach rozrodczo$ci, ani dziatania mutagennego w wykonanych in vitro i in vivo badaniach. Nie
wykonano badan dziatania rakotworczego ze wzgledu na zakres i czas dziatania terapeutycznego.
Przeprowadzone badania genotoksycznos$ci nie wykazaty mutagennego wptywu lidokainy. Jeden

z metabolitow, 2,6-ksylidyna wykazywat niewielki wptyw genotoksyczny. W przedklinicznych
badaniach toksycznos$ci po dlugotrwatym podawaniu 2,6-ksylidyna wykazywata dziatanie
rakotworcze. Maksymalne stezenie w osoczu po przerywanym podaniu lidokainy u ludzi, wyliczone
na podstawie ekspozycji stwierdzonej w badaniach przedklinicznych wskazuje na szeroki zakres
bezpieczenstwa w praktyce klinicznej.

6. DANE FARMACEUTYCZNE

6.1 Wykaz substancji pomocniczych

Sodu chlorek, sodu wodorotlenek 2 mol/l i(lub) 2 mol/l kwas solny do uzyskania pH od 5,0 do 7,0,
metylu parahydroksybenzoesan, woda oczyszczona.

6.2 Niezgodnosci farmaceutyczne

pH roztworu wynosi od 5,0 do 7,0. Alkalizacja roztworu (zwickszenie pH) moze spowodowacé
wytracenie osadu.

W otwartej fiolce nie nalezy pozostawia¢ igiet ani jakichkolwiek przedmiotow metalowych. Moze
wtedy dochodzi¢ do uwalniania si¢ jonow metalu, co moze by¢ przyczyna powstawania obrzekow
w miejscu wstrzykniecia.

6.3 OKkres waznosci

3 lata
Po otwarciu fiolki roztwdr moze by¢ uzywany przez 3 doby (72 godziny).

6.4 Specjalne srodki ostroznosci przy przechowywaniu
Nie przechowywaé w temperaturze powyzej 25°C.

6.5 Rodzaj i zawartos¢ opakowania

5 fiolek po 50 ml z bezbarwnego szkta w tekturowym pudetku.

6.6  Szczegolne Srodki ostroznosci dotyczace usuwania i przygotowania leku do stosowania



Nie dotyczy.
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