VALMISTEYHTEENVETO

1 LAAKEVALMISTEEN NIMI
Xylocain 20 mg/g geeli
2 VAIKUTTAVAT AINEET JA NIIDEN MAARAT

1 g geelid sisdltdd lidokaiinihydrokloridimonohydraattia miérén, joka vastaa 20 mg:aa
lidokainihydrokloridia.

Téydellinen apuaineluettelo, ks. kohta 6.1.

3 LAAKEMUOTO
Geeli
4 KLIINISET TIEDOT

4.1 Kiyttoaiheet

Xylocain-geeli on tarkoitettu akuisille ja lapsille:

e paikallispuudutukseen kystoskopian, katetromnin, virtsaputken sondeerauksen, koettimien
asetuksen ja muiden virtsaputken sisdisten toimenpiteiden yhteydessé

e paikallispuudutukseen anoskopian, rektoskopian, sigmoidoskopian ja perdsuolen palpaation
yhteydessa

e kivuliaan kystiitin ja uretriitin yhteydessa

e suunielun endoskooppisten toimenpiteiden (kuten gastroskopian, bronkoskopian ja
mtubaation) yhteydessa.

4.2 Annostus ja antotapa

Ladkarin tulee miérittdd annos yksildllisesti potilaan iéin, painon ja terveydentilan mukaan.

Virtsaputken puudutus — miespotilaat

Jotta geelilld saavutetaan tehokas virtsaputken puudutus, virtsaputki on téytettdvd kokonaan
virtsarakon kaulan tasolle asti.

Virtsaputken pintapuudutus: Kivun Lievitykseen tarvitaan 20 ml (= 400 mg lidokaiinihydrokloridia)
geelid. Ruiskusta puristetaan geelid hitaasti virtsaputkeen, kunnes potilas imoittaa kiristavadd tunnetta



tai kunnes noin ruiskullinen (10 ml = 200 mg lidokaiinihydrokloridia) on annosteltu. Tamén jilkeen
asetetaan puristin aivan terskan taakse useiksi minuuteiksi, mink4 jilkeen toinen ruisku geelid
tyhjennetéén virtsaputkeen.

Kun paikallispuudutus on erityisen tirkeédd, esim. sondeerauksen tai kystoskopian aikana, suurempia
geelimiérid (esim. 30—40 ml) voidaan antaa 3—4 annoksena ja antaa geelin vaikuttaa 10 minuuttia
ennen instrumentin asettamista. Rakkoon annosteltu geeli on tehokasta rakon alueen toimenpiteissa.

Virtsaputken puudutus — naispotilaat

Virtsaputken pintapuudutus: Ruiskusta puristetaan pienid méérid, yleensd esim. 5—10 ml geelid (100—
200 mg lidokaiinihydrokloridia) kerrallaan, kunnes koko virtsaputki on tdynni. Riittdvan puutumisen
aikaansaamiseksi on syytd odotella useita minuutteja ennen urologisia toimenpiteiti.

Endoskopia
Riittdvan kivunlievityksen aikaansaamiseksi on suositeltavaa kéyttdd 10—20 ml geelid, ja pieni mdara

voidaan annostella liukasteeksi instrumenttin. Muihin lidokaiinivalmisteisiin yhdistettyné (esim.
bronkoskopiassa) lidokaiinin kokonaisannos ei saa olla yli 400 mg.

Anoskopia ja rektoskopia

Jotta geelilld saavutetaan tehokas anorektaalinen puudutus, perdaukon kautta tulee annostella 5—

10 ml geelid. Anaalisiin ja rektaalisiin toimenpiteisin voidaan kayttdd enintdin 20 ml. Kokonaisannos
eisaa olla yli 400 mg lidokaiinia. Geelin annostelun jdlkeen tulee odottaa muutamia minuutteja tiyden
puudutusvaikutuksen varmistamiseksi.

Henkitorven intubaatio

Noin 20 ml levitetddn putken pinnalle juuri ennen sen asettamista henkitorveen. On varottava, ettei
valmistetta padse putken luumeniin.

1 ml geelid panaa noin 1 g.

Pediatriset potilaat

Annos ei saa olla yli 6 mg/kg hoidettaessa alle 12-vuotiaita lapsia.

Yli 12-vuotiaiden lasten annos tulee suhteuttaa lapsen ikdén ja painoon.
Vuorokaudessa ei saa antaa enempdi kuin 4 annosta geelid.

4.3 Vasta-aiheet

Yliherkkyys vaikuttavalle amneelle, muille amidityyppisille paikallispuudutteille tai kohdassa 6.1
mainituille apuaineille.



4.4 Varoitukset ja kiyttoon liittyviit varotoimet

Liian suurten lidokaimiannosten kéytto tai lyhyet annosvilit voivat aiheuttaa korkeita
lidokaiinipitoisuuksia veressé ja akuutteja keskushermostoon, syddmeen ja verisuonistoon
kohdistuvia toksisia vaikutuksia (ks. kohta 4.9). Potilaita tulee kehottaa noudattamaan suositeltua
annostusta huolellisesti.

Lidokaiinin imeytyminen haavojen pinnalta ja limakalvoilta on melko runsasta, ja erityisen voimakasta
se on bronkuspuustosta. Lidokaiinigeelin imeytyminen neninielusta vaihtelee, mutta on yleensa
vahdisempadd kuin muita lidokainivalmisteita kéytettdessd. Virtsaputkeen ja virtsarakkoon
annosteltaessa imeytyminen on véihéistd. Lidokaiinigeelid tulee kiyttdd varoen, jos potilaalla on
limakalvovaurioita aiotulla kayttdalueella.

Pintapuudutteiden kayttd suunielussa saattaa vaikeuttaa nielemisti ja siten atheuttaa aspiraation
vaaran. Kielen tai poskien limakalvojen tunnottomuus voi lisdtd puremisvamman riskia.

Kun geelid kaytetdén endotrakeaaliputken liukastamiseen, on varottava, ettei sitd joudu putken
loumeniin. Geeli voi kuivua sisédpinnalle ja jittda sithen jadnteitd, jotka kaventavat luumenia. Harvoissa
tapauksissa on raportoitu jddnteiden aiheuttaneen luumenin tukkeutumisen.

Jos on todenndkdistd, ettd annos tai antotapa tulee atheuttamaan korkeita lidokaimipitoisuuksia

veressd, tatd ladkevalmistetta on kdytettdvd varoen vakavien haittavaikutusten vélttamiseksi:

e potilailla, joilla on osittainen tai tdydellinen syddmen johtumishdirio (2. tai 3. asteen eteis-
kammiokatkos), silld paikallispuudutteet voivat heikentdd johtumista sydéanlihaksessa.

o idkkailld ja huonokuntoisilla potilailla

e potilailla, joilla on vakava maksasairaus tai vaikea munuaisten vajaatoiminta

e potilailla, joita hoidetaan ryhmén III rytmihdiridladkkeilld (esim. amiodaronilla). Ndiden
potilaiden kohdalla tiivistd valvontaa ja EK G-seurantaa tulee harkita, silld lidokaiinin ja
ryhmén III rytmihdiriolidkkeiden vaikutukset syddmeen voivat olla additiivisia (ks. kohta 4.5).

Xylocain-geeli on todennékdisesti porfyrogeenistd, ja siitd tulisi mddritd akuuttia porfyriaa
sairastaville potilaille amoastaan erittdin vahvoin ja kiireellisin perustein. Asianmukaisiin varotoimiin on
ryhdyttiva kaikkien porfyriapotilaiden kohdalla.

4.5 Yhteisvaikutukset muiden Lifikevalmisteiden kanssa seki muut yhteisvaikutukset

Lidokaiinia tulee kayttad varoen potilailla, jotka saavat muita paikallispuudutteita tai lidkeaineita,
jotka muistuttavat rakenteellisesti amidityyppisid paikallispuudutteita, esim. rytmihdirioladkkeita
(kuten meksiletinid), silli toksiset vaikutukset ovat additiivisia.

Lidokatiinilla ja ryhmén III rytmihdiriolddkkeilla (kuten amiodaronilla) ei ole tehty
yhteisvaikutustutkimuksia, mutta varovaisuutta on syyti noudattaa. (Ks. kohta 4.4.)

Lidokaiinin puhdistumaa pienentévit dkeaineet (esim. simetidiini ja beetasalpaajat) saattavat
aiheuttaa toksisia pitoisuuksia plasmassa, kun lidokaiinia annetaan toistuvasti suurina annoksina



pitkélld aikavalilld. Tallaisilla yhteisvaikutuksilla ei pitdisi olla klinistd merkitysti Iyhytaikaisessa
lidokaiinihoidossa suositelluilla annoksilla.

4.6 Hedelmiillisyys, raskaus ja imetys

Raskaus

Lidokaiinin kdytosti raskaana oleville naisille ei ole olemassa tietoja tai on vain véihén tietoja.
Lidokaiini lapéisee istukan.

Ihmisiin kohdistuvaa riskid ei kuitenkaan ole tiysin selvitetty.

Pitkén klimisen kokemuksen perusteella on syytd olettaa, etté lidokaiinia on kaytetty raskaana olevilla
ja sukukypsidssd idssd olevilla naisilla. Lidokaiinin haitallisista vaikutuksista lisddntymisprosesseihin,
kuten epamuodostumien lisdéntymisesté tai sikioon kohdistuvista suorista tai epasuorista
vaikutuksista, ei ole ndyttoa.

Eliimilld tehdyistd tutkimuksista saadut tiedot eivét riitd lisdantymis- ja kehitystoksisuuden
selvittimiseen (ks. kohta 5.3).

Xylocain-geelin tilapéistd kdyttod raskauden aikana voidaan harkita tarpeen mukaan, mikah hyodyt
arvioidaan mahdollisia riskeja suuremmiksi.

Imetys

Lidokaiini erittyy didinmaitoon pienind méarind. Lapseen kohdistuvat vaikutukset ovat
epatodennikoisid, kun Xylocain-geelid kiytetddn suositeltuina annoksina. Xylocain-geelid voidaan
kéyttda imetyksen aikana.

4.7 Vaikutus ajokykyyn ja koneiden kiyttokykyyn
Xylocain-geelilld ei ole haitallista vaikutusta ajokykyyn ja koneidenkéyttokykyyn.

4.8 Haittavaikutukset

Haittavaikutustaulukko

Esiintyvyydet on ilmoitettu seuraavasti:

Hyvin vleinen (> 1/10)

Yleinen (> 1/100, < 1/10)

Melko harvinainen (> 1/1 000, < 1/100)

Harvinainen (> 1/10 000, < 1/1 000)

Hyvin harvinainen (< 1/10 000)

Tuntematon (koska saatavissa oleva tieto ei riitd esiintyvyyden arviointiin)

Seuraavassa taulukossa on luettelo haittavaikutusten esimtyvyyksisti:

Elinjiirjestelmiluokka Esiintyvyys Haittavaikutus
Immuunijirjes telma Harvinainen Allergiset reaktiot
(vaikemmmissa tapauksissa




anafylaktinen sokki).

Yleisoireet ja antopaikassa | Tuntematon Annostelukohdan érsytys,

todettavat haitat kurkkukipu (intubaation
jilkeen).

Vammat, myrkytykset ja Harvinainen Akuutit toksiset oireet (korkeat

hoitokomplikaatiot lidokaiinipitoisuudet veressa tai

yliannostus, ks. kohta 4.9).

Epiillyisti haittavaikutuksista ilmoittaminen

On tarkedd ilmoittaa myyntiluvan myontdmisen jalkeisistd ladkevalmisteen epdillyistd
haittavaikutuksista. Se mahdollistaa Iddkevalmisteen hyoty-haittatasapainon jatkuvan arvioinnin.
Terveydenhuollon ammattilaisia pyydetddn ilmoittamaan kaikista epdillyistd haittavaikutuksista
seuraavalle taholle:

WWWw-sivusto: www. fimea. fi

Ladkealan turvallisuus- ja kehittdmiskeskus Fimea
Ladkkeiden haittavaikutusrekisteri

PL 55

00034 Fimea

4.9 Yliannostus

Otreet
Toksiset vaikutukset imenevit padasiassa keskushermostossa ja sydin- ja
verenkiertojdrjestelmissa.

Akuutti systeeminen toksisuus

Suun kautta anto: Alle 50 mgn miérat eivit ilmeisesti atheuta riskid pikkulapsille. 75 mgn
antaminen 2-vuotiaalle lapselle aiheutti lievin myrkytyksen, 100 mg:n antaminen 5 kuukauden
ikéiselle lapselle atheutti vakavan myrkytyksen, 300 + 300 mgn antaminen 4 tunnin aikana 3,5-
vuotiaalle lapselle aitheutti vakavan tai hyvin vakavan myrkytyksen, 400—500 mgn antaminen 2-
vuotiaalle lapselle atheutti hyvin vakavan myrkytyksen ja 1 gn antaminen 12 tunnin aikana 1-
vuotiaalle lapselle aiheutti hyvin vakavan myrkytyksen. 600 mgn antaminen aikuiselle aiheutti lievin
myrkytyksen ja 2 gn antaminen aikuiselle aiheutti keskivaikean myrkytyksen.

Parenteraalinen anto: 50 mgn antaminen laskimoon 1 kuukauden ikéiselle lapselle aiheutti hyvin
vakavaa toksisuutta. 200—400 mg:n antaminen infiltraatiopuudutuksena aikuiselle aiheutti vakavan

myrkytyksen, ja 500 mgn antaminen 80-vuotiaalle ja 1 gn antaminen aikuisille laskimoon aiheutti

hyvin vakavan myrkytyksen.

Paikallinen annostelu: Annoksen 8,6—17,2 mg/kg antaminen pienten lasten vaurioituneelle iholle
aiheutti vakavan myrkytyksen.




Keskushermosto
Toksisuus imenee oireiden ja statusloyddsten asteittaisena pahenemisena.

Ensioireita ovat suun ympériston ja kielen tunnottomuus, huimaus, levottomuus, pahoinvointi, kuulon
muutokset (kuten kuuloaistimusten korostuminen ja tnnitus), euforia, sekavuus, lihasten nykiminen,
puhevaikeudet, kalpeus ja hikoilu. Nédkohdiriot ja lihasvapina ovat vakavampia ja edeltivét yleistyvad
kouristelua.

Tajuttomuutta ja grand mal -kouristuskohtauksia voi imeté, ja ne voivat kestdd muutamasta
sekunnista useaan minuuttiin. Hypoksia ja hyperkapnia kehittyvit nopeasti kouristusten jilkeen
lisddntyneen lihastoiminnan ja normaalin hengityksen héirimtymisen vuoksi.

Vaikeissa tapauksissa voi ilmetd hengityspysdhdys. Asidoosi lisdd paikallispuudutteiden toksisia
vaikutuksia.

Toipuminen riippuu puudutteen metaboliasta ja poistumisesta keskushermostosta. Toipuminen voi
olla nopeaa, jos kaytetyt paikallispuuduteannokset eivit ole olleet suuria.

Syddn- ja verisuonivaikutukset

Ofrreita esiintyy ainoastaan suurten systeemisten lidokainipitoisuuksien yhteydessa. Sydameen
kohdistuvia vaikutuksia ovat esimerkiksi vaikea hypotensio, bradykardia, rytmihdiriot ja lopulta
sydanpysdhdys. Yksittdisissd tapauksissa on kuvattu methemoglobinemiaa.

Keskushermoston toksisuusoireet ilmenevét pienemmilld plasman lidokainipitoisuuksilla kuin sydén-
ja verisuonivaikutukset ja yleensd edeltdvit niitd, paitsi jos potilas on yleisanestesiassa tai
voimakkaasti sedatoitu esim. bentsodiatsepiineilla tai barbituraateilla.

Hoito

Vakavat neurologiset oireet (kouristukset, keskushermostolama) tulee hoitaa oireenmukaisesti
tukemalla hengitystd, antamalla antikonvulsiivista ladkitystd (kuten diatsepaamia) ja tukemalla
verenkiertoa riittavasti.

Mahdollista bradykardiaa voidaan hoitaa atropimilla ja verenkierron vajaatoimintaa laskimonsisdiselld
nesteytykselld, dobutamiinilla ja mahdollisesti noradrenaliinilla. My6s efedriinin antamista voidaan
kokeilla.

Jos sydin pyséhtyy, elvytys on aloitettava vilittomésti. TAlloin on erittdin tirkedd ylldpitda rittivaa
hapetusta, keuhkotuuletusta ja verenkiertoa sek hoitaa asidoosi.

Ladkehiiltd tulee antaa suun kautta tapahtuneen yhannostuksen yhteydessé. Jos mahahuuhtelu on
tarpeen, se on tehtiiva letkulla ja endotrakeaalisen intubaation jilkeen.



5 FARMAKOLOGISET OMINAISUUDET

5.1 Farmakodynamiikka
Farmakoterapeuttinen ryhmé: Paikallispuudutteet, ATC-koodi: NO1BB02.

Vaikutusmekanismi

Lidokaiini, kuten muutkin puudutteet, salpaa impulssien johtumisen reversiibelisti estamalla
natriumionien padsyn hermon solukalvon lipi soluun sisille. Amidityyppisten puudutteiden arvellaan
vaikuttavan hermojen solukalvon natriumkanavissa.

Paikallispuudutteilla voi olla salpaava vaikutus myos aivojen ja sydanlihaksen impulsseja vélittavilld
kalvoilla.

Farmakodynaamiset vaikutukset

Lidokaiinilla aikaansaadaan nopea ja tehokas limakalvojen puutuminen seké kitkaa vihentéva
liukkaus. Vesiliukoisesta geelistd, jolle on ominaista korkea viskositeetti ja alhainen pintajannitys,
lidokaiini padsee liheiseen ja pitkdaikaiseen kosketukseen kudoksen kanssa. Puutuminen on
tehokasta sekd pitkddn kestdvad (non 20—30 min) ja tapahtuu nopeasti (noin 5 minuutissa
annostelualueesta rippuen).

Jos lilan suuri midrd puudutetta joutuu nopeasti verenkiertoon, imenee toksisia oireita alkaen
keskushermostosta ja sydin- ja verenkiertoelimistosta.

Keskushermostotoksisuus (ks. kohta 4.9) ilmenee jo pienemmilld plasman pitoisuuksilla ja edeltda
yleensi sydin- ja verenkiertojdrjestelmin vaikutuksia. Paikallispuudutteiden suora vaikutus
syddmeen hidastaa johtumista, heikentdd syddmen supistusvoimaa ja saattaa aiheuttaa
sydanpysahdyksen.

5.2 FarmakoKkinetiikka

Ime e

Limakalvoille annostellun lidokaiinin imeytymisnopeus ja imeytyvd médra ripppuvat pitoisuudesta ja
kokonaisannoksesta, annostelupaikasta ja vaikutusajan pituudesta. Lidokaiini imeytyy hyvin
ruoansulatuskanavasta, mutta vain pieni mdara erittyy muuttumattomana verenkiertoon maksan
ensikierron metabolian vuoksi.

Lidokaiinigeelin imeytyminen nenénielusta on tavallisesti vihdisempéa kuin muiden
lidokaiinivalmisteiden. Lidokaiinin pitoisuudet veressd ovat olleet melko pienid ja alle toksisuusrajan
tilanteissa, joissa Xylocain-geelid on kaytetty virtsaputken ja virtsarakon alueella jopa 800 mgn
annoksina.

Jakautuminen

Normaalisti noin 65 % lidokaiinista sitoutuu plasman proteineihin. Amidipaikallispuudutteet sitoutuvat
padasiassa happamaan alfa;-glykoproteiiniin, mutta myds albuminiin. Lidokaiini lipéisee veri-
aivoesteen ja istukan luultavasti passiivisen diffuusion avulla.

Biotransformaatio




Lidokaiini metaboloituu pAéasiallisesti maksassa.

Lidokaiini eliminoituu paiasiallisesti maksametabolian kautta muuttumalla N -dealkylaatiossa
monoetyyliglysimiksylididiksi (MEGX), jota seuraa hydrolyysi 2,6-ksylidiiniksi ja hydroksylaatio
4-hydroksi-2,6-ksyldiniksi. MEGX saattaa vield dealkyloitua glysiiniksylididiksi (GX). Aktiivisen
MEGX-metaboliitin pitoisuudet plasmassa vaikuttavat olevan samaa luokkaa kuin lihtdaineen. GX:IIA
on pidempi puolintumisaika (noin 10 tuntia) kuin laskimoon annetulla lidokaimilla, ja se saattaa kertya
pitkdin jatkuvassa annostelussa.

Ihmisen maksan mikrosomeista saadut tulokset ovat osoittaneet, ettd CYP1A2- ja CYP3A4-
entsyymit ovat tdrkeimmidt lidokaiinin metaboliaan osallistuvat CYP-isoformit.

Eliminaatio

Noin 90 % laskimoon annetusta lidokaiinista erittyy erilaisten metabolittien muodossa ja alle 10 %
erittyy muuttumattomana virtsaan. Paémetaboliitti virtsassa on 4-hydroksi-2,6-ksylidiinikonjugaatti,
joka vastaa noin 70—80 %:sta virtsaan erittyneesti midrasti. Lidokaiinin ja MEGX:n elimmaation
puoliintumisajat ovat tavallisesti 1,52 tuntia ja 2,5 tuntia laskimoon annetun bolusannoksen jélkeen.
Lidokaiinin nopean metabolian vuoksi muutokset maksan toiminnassa saattavat vaikuttaa lidokaiinin
kinetikkaan. Puoliintumisaika saattaa pidentyd kaksinkertaiseksi tai enemménkin potilailla, joilla on
maksan vajaatoiminta. Munuaisten vajaatoiminta ei vaikuta lidokaiinin kinetilkkkaan, mutta voi liséta
metaboliittien kertymista.

5.3 Prekliiniset tiedot turvallisuudesta

Eldinkokeissa suurten lidokaiiniannosten aiheuttama toksisuus koostui vaikutuksista
keskushermostoon ja sydén- ja verisuonijdrjestelmién.

Lidokaiinilla ei todettu mutageenista vaikutusta in vitro- tai in vivo -genotoksisuustutkimuksissa.
Lidokaiinin karsnogeenista potentiaalia ei ole tutkittu. Lidokaimin metabolitti, 2,6-ksylidiini, osoitti
heikkoa aktiivisuutta joissakin genotoksisuustutkimuksissa. Pitkdaikaisaltistusta arvioivissa
preklimisisséd tutkimuksissa 2,6-ksylidimimetabolitilla osoitettiin olevan karsinogeenisid ominaisuuksia.
Riskiarvioinnit, joissa laskennallista epasddnnollisen kdyton maksimialtistusta thmiselld verrattiin
preklimisten tutkimusten altistukseen, osoittivat laajaa turvallisuusmarginaalia klinisessd kaytossa.

Rotilla ja kanineilla tehdyissa alkion- ja sikionkehitysté selvittineissd tutkimuksissa, joissa lidokaiinia
annettiin organogeneesin aikana, ei todettu teratogeenisid vaikutuksia. Kaniineilla havaittin
alkiotoksisuutta emolle toksisilla annoksilla. Kun rotille annettiin emolle toksisia annoksia tineyden
loppuvaiheessa ja imetyksen aikana, todettin poikasten syntyménjélkeisen eloonjdannin
heikentymista.



6 FARMASEUTTISET TIEDOT

6.1 Apuaineet

Hypromelloosi
Natriumhydroksidi (pH:n sd&to6n)
Suolahappo (pHmn sddtdon)
Injektionesteisiin kdytettdvd vesi

6.2 Yhteensopimattomuudet

Fi oleellinen.

6.3 Kestoaika
2 vuotta.

6.4 Sdilytys
Sailyti alle 25 °C. Eisaa jaatya.

6.5 Pakkaustyyppi ja pakkauskoko (pakkauskoot)

Pakkauskoko:
Xylocain-geeli: Steriilit, kertakdyttoiset, muovista (polypropeenista) valmistetut esitdytetyt ruiskut:
10x10gjal0x20g

6.6 Erityiset varotoimet hiivittimiselle ja muut kisittelyohjeet

Muoviruiskut eivit sisilld sdilytysainetta, ja ne on tarkoitettu kertakayttoon.

Kertakdyttoruiskut (steriilit)

Poista suojapaperi. Kimnitd ruiskun ménti harmaaseen kumitulppaan myStapaivadn kiertdmalla.
Jatka kiertdmisté, kunnes kumitulppa pyorii. Murra sinetti vaantimélld ja vetimalla sitd
samanaikaisesti. Varmista, ettd sinetti on kokonaan poistettu. Tarkista ruisku ja varmista, ettei
geelissd ole muovikappaleita. Ruisku on nyt kayttovalmis. Poista iima ruiskusta niin, ettd geeli ulottuu
ruiskun kérkeen ennen annostelua. Kéyttoohjeet on paiettu pakkaukseen.
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PRODUKTRESUME

1 LAKEMEDLETS NAMN
Xylocain 20 mg/g gel
2 KVALITATIV OCH KVANTITATIV SAMMANSATTNING

1 g gel innehaller lidokainhydrokloridmonohydrat motsvarande 20 mg lidokainhydroklorid.

For fullstindig forteckning dver hjdlpamnen, se avsnitt 6.1.

3 LAKEMEDELSFORM
Gel
4 KLINISKA UPPGIFTER

4.1 Terapeutiska indikationer

Xylocain gel dr indicerat for vuxna och barn vid:
e Lokalbeddvning for cystoskopi, kateterisering, uretral sondering, inforing av sonder och
andra mtrauretrala atgirder
e Lokalbeddvning for anoskopi, rektoskopi, sigmoidoskopi och rektal palpation
e  Smirtsam cystit och uretrit
e Endoskopiska orofaryngeala atgarder (sdsom gastroskopi och bronkoskopi och intubering).

4.2 Dosering och adminis treringss:itt

Lékaren ska faststilla dosen baserat pa den enskilda patientens alder, vikt och hélsotillstand.

Anestesi av uretra — manliga patienter

For effektiv gelanestesi av uretra krévs att hela uretran fylls &nda upp till blashalsen.

Ytanestesi av uretra: For smértlindring kravs 20 ml (= 400 mg lidokainhydroklorid) gel. Gelen ska
administreras lingsamt frdn sprutan inuti uretran tills patienten kénner att det spanner eller tills ungeféir
en spruta med gel (10 ml = 200 mg lidokamhydroklorid) har administrerats. En penisklimma ska
placeras precis bakom glans i flera minuter varefter ytterligare en spruta med gel ska tdmmas inuti
uretran.



Nar lokalanestesi ar sarskilt viktig, t.ex. vid sondering eller cystoskopi, kan en stdrre méingd gel (t.ex.
30-40 ml) administreras 13-4 portioner och fi verka i 10 minuter innan instrument fors in. Nér gelen
administreras inuti urinblasan dr den effektiv for atgarder som utfors i detta omrade.

Anestesi av uretra — kvinnliga patienter

Ytanestesi av uretra: Administrera sma portioner, vanligtvis t.ex. 5-10 ml gel (100-200 mg
lidokamnhydroklorid), frén sprutan tills hela uretran har fylits. For att uppna adekvat anestesi ska man
vinta flera minuter innan nigra urologiska ingrepp utfors.

Endoskopi

Administrering av 10-20 ml gel rekommenderas for att uppna adekvat smértlindring och en liten
méngd kan appliceras for att smorja in instrumentet. Vid kombination med andra lidokainprodukter
(t.ex. vid bronkoskopi) ska den totala dosen lidokain inte 6verskrida 400 mg.

Anoskopi och rektoskopi

5—-10 ml ska nstilleras genom anus for effektiv anorektal gelanestesi. Upp till 20 ml kan anvéndas for
anala och rektala dtgirder. Den totala dosen ska inte 6verskrida 400 mg lidokain. Vénta nigra
minuter efter att gelen har instillerats for att uppna full anestesi.

Tracheal intubation

Ungefir 2 ml ska appliceras pa tubens yta precis fore inliggningen. Forsiktighet ska iakttas sa att
gelen inte kommer in i tuben.

1 ml gel viger cirka 1 g.

Pediatrisk population

Dosen ska inte dverskrida 6 mg/kg vid behandling av barn under 12 ar.
Dosen for barn 6ver 12 ar ska vara i proportion till deras alder och vikt.
Inte mer dn 4 doser gel far ges under en 24-timmarsperiod.

4.3 Kontraindikationer

Overkinslighet mot den aktiva substansen, andra lokalanestetika av amidtyp eller mot nigot
hjilpamne som anges 1avsnitt 6.1.

4.4 Varningar och forsiktighet

For hoga doser lidokain eller korta intervaller mellan doserna kan resultera i hoga lidokamnnivaer 1
blodet, akuta toxiska effekter i centrala nervsystemet (CNS) och i kardiovaskuldra systemet (se
avsnitt 4.9). Patienterna ska radas att noggrant folja de rekommenderade doserna.



Absorptionen av lidokain fran sérytor och slemhinnor &r relativt hog och sarskilt hog fran
bronkialtrddet. Absorptionen av lidokain frin nasofarynx varierar, men ar vanligtvis ligre med gel 4n
med andra lidokainprodukter. Efter administrering inuti uretran och urinblasan ar absorptionen lag.
Lidokaingelen ska anvéndas med forsiktighet hos patienter som har skadade slemhinnor i omradet
dar gelen ska appliceras.

Orofaryngeal anvindning av ytanestetika kan interferera med svéljning och darmed leda till risk f6r
aspiration. Domning i tungan eller kindslemhinnan kan 6ka risken for bettskador.

Nar gelen anvinds for smorjning av endotrakealtub ska forsiktighet iakttas sé att den inte kommer in
i1tuben. Gelen kan torka pa mnnerytan och darmed limna rester som gor att lumen blir smalare.
Sadana rester som orsakar ocklusion av lumen har rapporterats 1 sillsynta fall.

Om dosen eller admmistreringsmetoden sannolikt leder till hga lidokainnivaer i blodet ska detta

lakemedel anvindas med forsiktighet for att forhindra allvarliga biverkningar:

e Hos patienter med partiellt eller komplett hjartblock (AV-block II eller III), eftersom
lokalanestetika kan forsdmra 6verledningen i myokardiet.

e Hos éldre patienter och funktionsnedsatta patienter.

e Hos patienter med svar leversjukdom eller svar njursvikt.

e Patienter som behandlas med antiarytmika i klass III (t.ex. amiodaron) ska std under noggrann
overvakning och EKG-6vervakning bor dvervégas, eftersom de kardiella effekterna av lidokain
och antiarytmika 1iklass III kan vara additiva (se avsnitt 4.5).

Xylocain gel ér troligtvis porfyrinogent och ska endast forskrivas till patienter med akut porfyri med
starka eller akuta indikationer. Lampliga forsiktighetsatgirder ska vidtas for alla patienter med

porfyri.

4.5 Interaktioner med andra liikemedel och dvriga interaktioner

Lidokain ska anvindas med forsiktighet hos patienter som andra lokalanestetika eller medel som ar
strukturellt besliktade med lokalanestetika av amidtyp, t.ex. antiarytmika (sdsom mexiletin), eftersom
de toxiska effekterna dr additiva.

Inga interaktionsstudier har utforts med lidokain och antiarytmika 1klass III (sdésom amiodaron), men
forsiktighet bor iakttas. (se avsnitt 4.4).

Lakemedel som minskar clearance av lidokain (t.ex. cimetidin eller betablockerare) kan orsaka
potentiellt toxiska plasmakoncentrationer nér lidokain ges 1 upprepade hdga doser under en lang
tidsperiod. Sddana mteraktioner bor inte ha nagon klinisk relevans vid korttidsbehandling med
lidokain i rekommenderade doser.

4.6 Fertilitet, graviditet och amning

Graviditet
Det finns inga eller en begrénsad médngd data frdn anvdndning av lidokain hos gravida kvinnor.
Lidokain passerar placentan.



Risken for méinniska har dock inte undersokts fullstdndigt.

Baserat pa en ldng klinisk erfarenhet dr det rimligt att anta att lidokain har anvénts hos gravida
kvinnor och kvinnor i fertil lder. Det finns inga evidens for att lidokain har en negativ inverkan pa
reproduktionsprocessen, sdsom dkade missbildningar eller direkta eller indirekta effekter pa fostret.

Djurstudierna ar otillrickliga vad géller reproduktions- och utvecklingstoxicitet (se avsnitt 5.3).

Tillfillig anvéndning av Xylocain gel kan vid behov dvervigas under graviditet nir det bedoms att
nyttan vervéiger de potentiella riskerna.

Amning
Lidokain utsondras i sma méngder i brostmjolk hos ménniska. En effekt pa barnet dr inte sannolik
ndr Xylocain gel anvédnds i rekommenderade doser. Xylocain gel kan anvéindas under amning.

4.7 Effekter pa formagan att framfora fordon och anvinda maskiner

Xylocain gel har ingen eller forsumbar effekt pa formagan att framfora fordon och anvéinda maskiner.

4.8 Biverkningar

Biverkningslista i tabellform

Frekvenserna definieras enligt foljande:

Mycket vanliga (>1/10)

Vanliga (>1/100 till <1/10)

Mindre vanliga (>1/1 000 till <1/100)

Séllsynta (>1/10 000 till <1/1 000)

Mycket séllsynta (<1/10 000)

Ingen kénd frekvens (kan inte berdknas fran tillgingliga data)

Foljande tabell listar biverkningsfrekvenserna:

Organsystem Frekvensklassificering Biverkning av likemedlet

Immunsys tems jukdomar Sallsynta Allergiska reaktioner
(anafylaktisk chock ide
allvarligaste fallen).

Allménna sjukdomar och Ingen kénd frekvens Irritation pa appliceringsstillet,

tillstind pa halsont (efter intubering)

administreringsstille

Skador, forgiftningar och Sallsynta Akuta toxiska symtom (hoga

behandlings komplikationer lidokainhalter 1 blodet eller
Overdosering, se avsnitt 4.9).

Rapportering av misstinkta biverkningar




Det ar viktigt att rapportera misstinkta biverkningar efter att likemedlet godkénts. Det gor det
mdjligt att kontinuerligt 6vervaka likemedlets nytta-riskforhallande. Hélso- och sjukvédrdspersonal
uppmanas att rapportera varje misstankt biverkning till:

webbplats: www.fimea. fi

Sakerhets- och utvecklingscentret for likemedelsomrddet Fimea
Biverkningsregistret
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4.9 Overdosering

Symtom

Toxiska reaktioner hiarror framst fran det centrala nervsystemet och det kardiovaskuldra systemet.
Akut systemisk toxicitet

Oral administrering: Miangder under 50 mg forefaller inte utgdra ndgon risk for sma barn. 75 mg till
ett barn pa 2 ar orsakade lindrig intoxikation, 100 mg till ett barn pa 5 manader orsakade allvarlig
mtoxikation, 300 + 300 mg nom 4 timmar till ett barn pa 3,5 ar orsakade allvarlig eller mycket
allvarlig intoxikation, 400—500 mg till ett barn pa 2 ar orsakade mycket allvarlig intoxikation och 1 g
under 12 timmar till ett barn pd 1 &r orsakade mycket allvarlig intoxikation. 600 mg till en vuxen
orsakade lindrig intoxikation och 2 g till en vuxen orsakade mattlig intoxikation.

Parenteral administrering: 50 mg i.v. till ett barn som var 1 manad gammalt orsakade mycket
allvarlig toxicitet. 200—400 mg infiltration till en vuxen orsakade allvarlig intoxikation, 500 mg till en
80-aring och 1 giv. till vuxna orsakade mycket allvarlig mtoxikation.

Lokal administrering 8,6—17,2 mg/kg till unga barn nér det applicerades pa huden vid skada
orsakade svér ntoxikation.

Centrala nervsystemet
Toxicitet manifesteras av gradvis forsdmring av symtom och statusfynd.

Det forsta symtomen inkluderar domningar runt munnen och tungan, yrsel, rastloshet, illamiende,
horselforandringar (sdsom [juddverkénslighet och tinnitus), eufori, forvirring och muskelryckningar,
talsvarigheter, blekhet, svettningar. Synstdrningar och muskeltremor &r allvarligare och foregér
debuten av generaliserade krampanfall.

Medvetsloshet och grand mal-krampanfall kan folja och dessa kan pdga i allt frdn ndgra sekunder till
flera minuter. Hypoxi och hyperkapni uppstar snabbt efter krampanfallen pa grund av den 6kade
muskelaktiviteten och interferensen med normal andning,

I svéra fall kan apné uppkomma. Acidos gor att de toxiska effekterna fran lokalbeddvningsmedel
okar.



Aterhimtningen beror pa lokalbeddvningsmedlets metabolism och dess eliminering frin det centrala
nervsystemet. Aterhimtningen kan vara snabb sdvida inte stora doser av lokalbeddvningsmedlet har
administrerats.

Kardiovaskuldra effekter
Symtomen ses endast i fall med hoga systemiska lidokainkoncentrationer. Effekterna pa hjartat

inkluderar svar hypotoni, bradykardi, arytmi och s smaningom hjértstillestind. Methemoglobinemi
har beskrivits i enstaka fall.

Toxicitet i centrala nervsystemet foregér i allmidnhet de toxiska kardiovaskuldra effekterna. Detta
giller dock inte om patienten star under narkos eller &r djupt s6vd med likemedel som
bensodiazepiner eller barbiturater.

Behandling

Behandling av allvarliga neurologiska symtom (krampanfall, CN'S-depression) ska vara symtomatisk
och besta av andningsstdd, administrering av antiepileptika (sdsom diazepam) och tillrédckligt
cirkulationsstod.

Vid bradykardikan kan atropin séttas in och cirkulationssvikt kan behandlas med i.v. vitskor,
dobutamin och mdjligtvis noradrenalin. Det gr dven att prova med efedrin.

Vid hyértstillestind ska dterupplivning pabdrjas omedelbart. Det dr mycket viktigt att uppréatthalla
optimal syresittning, ventilation och cirkulation samt att behandla acidos.

Aktivt kol vid oral 6verdosering. Om magskdljning kravs ska detta utforas via en slang och efter
nldggning av endotrakealtub.

5 FARMAKOLOGISKA EGENSKAPER

5.1 Farmakodynamiska egenskaper

Farmakoterapeutisk grupp: Lokalanestetika, ATC-kod: NO1BB02.

Verkningsmekanism

Liksom andra lokalanestetika kan lidokain orsaka en reversibel blockad av impulsledningen genom
att forhindra det ingdende flodet av natriumjoner genom nervcellsmembranet. Lokalanestetika av
amidtyp formodas verka inuti nerveellsmembranets natriumkanaler.

Lokalanestetika kan dven ha antagonistiska effekter pa impulsledande membran 1 hjirnan och
myokardiet.

Farmakodynamisk effekt

Lidokain ger snabb och effektiv beddvning av slemhinnan och friktionsminskade smorjning. Den
vattenlosliga gelen, som kénnetecknas av hdg viskositet och lag ytspanning, gor att lidokain kommer
indra och langvarig kontakt med vavnaden. Detta resulterar i effektiv och langverkande (cirka




20-30 min) anestesi som uppnas snabbt (inom ungefir 5 minuter, beroende pé applikationsstillet).
Om alltfor stora mingder lokalanestetika snabbt ndr cirkulationen upptrader toxiska symtom som
hirror fran det centrala nervsystemet och det kardiovaskulira systemet.

Toxicitet i centrala nervsystemet (se avsnitt 4.9) upptrader redan vid ligre plasmakoncentrationer
och foregar vanligen de kardiovaskulira effekterna. Direkta effekter av lokalanestetika pa hjartat
omfattar langsammare Overledning, nedsatt kontraktionsstyrka 1 hjértat och eventuellt hjértstillestdnd.

5.2 Farmakokinetiska egenskaper

Absorption
Nir lidokain administreras pa slemhinnor dr absorptionshastigheten och den absorberade méngden

beroende av koncentrationen och den totala mingd som har administrerats samt applikationsstillet
och exponeringstiden. Lidokain absorberas ocksa vil fran magtarmkanalen, men pd grund av den
hepatiska forstapassagemetabolismen dr det endast en liten méngd som utsondras i cirkulationen 1
oforandrad form.

Absorptionen av lidokaingel fran nasofarynx &r vanligtvis ligre &n for andra lidokainprodukter.
Blodkoncentrationerna av lidokain efter administrering av Xylocain gel i uretran och urinblasan i
doser pa upp till 800 mg ar timligen laga och ligger under de toxiska nivaerna.

Distribution

Normalt dr ungefir 65 % av lidokain bundet till plasmaproteiner. Lokalanestetika av amidtyp &r
huvudsakligen bundna till alfa,-syra- glykoprotein men dven till albumin. Lidokain passerar blod-
hjdrnbarridren och placentabarrifiren, formodligen via passiv diffusion.

Metabolism
Lidokain metaboliseras framst i levern.

Lidokain elimineras primért via metabolism i levern via N -dealkylering till monoetylglycinxylidid
(MEGX)), foljt av hydrolys till 2,6-xylidin och hydroxylering till 4-hydroxi-2,6-xylidin. MEGX kan
dven dealkyleras vidare till glycinxylidid (GX). Den aktiva metaboliten MEGX tycks forekomma i
ungefir samma plasmakoncentrationer som modersubstansen. GX har en lingre halveringstid
(ungefir 10 timmar) &n intravendst lidokain och kan ackumuleras under lingvarig administrering.

Resultat frin humana levermikrosomer demonstrerade att CYP1A2- och CYP3A4-enzymer ér de
huvudsakliga CYP-isoformerna som &r involverade 1 lidokainmetabo lism.

Elimmnering

Cirka 90 % av det lidokain som administreras intravendst utsondras 1 form av olika metaboliter och
mindre dn 10 % utsondras ofordndrat i urinen. Den priméra metaboliten i urinen &r ett konjugat av
4-hydroxi-2,6-xylidin, som svarar for ungefir 70-80 % av den dos som utsondras 1 urinen.
Halveringstiden for eliminering av lidokain och MEGX efter en intravends bolusdos dr vanligtvis 1,5—
2 timmar respektive 2,5 timmar. Pa grund av lidokains snabba metabolism kan forédndringar i
leverfunktionen paverka kinetiken for lidokain. Halveringstiden kan fordubblas eller fordrdjas dnnu
mer hos patienter med leversvikt. Njursvikt paverkar nte lidokankinetiken men kan gora att



ackumuleringen av metaboliter okar.

53 Prekliniska séikerhetsuppgifter

Den toxicitet som orsakades av hdga doser lidokain i djurstudier hade effekter pa centrala
nervsystemet och det kardiovaskuldra systemet.

Lidokain visade ingen mutagen potential i gentoxicitetsstudier som utfordes in vitro och in vivo.
Lidokains karcinogena potential har inte studerats. En metabolit fran lidokain, 2,6-xylidin, uppvisade
en svag aktivitet 1 vissa gentoxicitetstester. Metaboliten 2,6-xylidin har visats ha karcinogen potential i
prekliniska studier dar kronisk exponering utvarderades. Riskbedomningar, dér den berdknade
maximala exponeringen hos minniska vid oregelbunden anvindning jamfors med exponeringen som
anvinds 1 prekliniska studier, tyder en bred sékerhetsmarginal vid klinisk anvindning,

I studier av embryo-/fosterutveckling hos réatta och kanin som fick lidokain under organogenesen
observerades inga teratogena effekter. Embryotoxicitet observerades hos kanin vid en dos som
orsakar maternell toxicitet. Avkomma fran ratta som behandlats med en dos som orsakar maternell
toxicitet under den senare delen av dréktigheten och vid amning hade en minskad postnatal
Overlevnad.

6 FARMACEUTISKA UPPGIFTER

6.1 Forteckning 6ver hjialpimnen

Hypromellos

Natriumhydroxid (for pH-justering)
Saltsyra (for pH-justering)

Vatten for injektionsvétskor

6.2 Inkompatibiliteter

Ej relevant.
6.3 Hallbarhet
2 ar.

6.4 Sarskilda forvaringsanvisningar

Forvaras vid hogst 25 °C. Far ej frysas.



6.5 Forpackningstyp och innehéll

Forpackningsstorlek :

Xylocain gel: Sterila forfyllda plastsprutor (polypropen) for engangsbruk, 10 x 10 g respektive 10 x
20 g

6.6 Sarskilda anvisningar for destruktion och 6vrig hantering

Plastsprutorna innehaller inga konserveringsmedel och ér avsedda for engangsbruk.

Engangssprutor (sterila)

Ta bort skyddspappret. Skruva fast sprutkolven medurs i den gra gummiproppen. Fortsétt att skruva
tills gummiproppen roterar. Vrid och dra samtidigt for att bryta forseglingen. Inspektera forseglingen
for att sékerstilla att den har avldgsnats helt och hallet. Inspektera sprutan for att sdkerstilla att det
mte finns ndgra plastfragment i gelen. Sprutan dr nu klar att anvéindas. Pressa ut luften, sé att gel nar
sprutspetsen innan instillationen gors. Bruksanvisningen finns tryckt pa forpackningen.
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