CHARAKTERYSTYKA PRODUKTU LECZNICZEGO



1. NAZWA PRODUKTU LECZNICZEGO

Instillido, 20 mg/mL, zel w amputko-strzykawce

2. SKLAD JAKOSCIOWY I ILOSCIOWY

1 mL zelu zawiera 20,1 mg lidokainy chlorowodorku, co odpowiada 21,5 mg lidokainy chlorowodorku
jednowodnego.

Kazda amputko-strzykawka z 6 mL zelu zawiera 120,6 mg lidokainy chlorowodorku.
Kazda amputko-strzykawka z 11 mL zelu zawiera 221,1 mg lidokainy chlorowodorku.

Pelny wykaz substancji pomocniczych, patrz punkt 6.1.

3. POSTAC FARMACEUTYCZNA

Zel

Przezroczysty, prawie bezbarwny, jatowy zel. Odczyn pH zelu wynosi 6,5.
4, SZCZEGOLOWE DANE KLINICZNE

4.1 Wskazania do stosowania

Produkt leczniczy Instillido jest przeznaczony do znieczulenia powierzchniowego i lubrykacji:

e  cewki moczowej u mgzczyzn i kobiet podczas cystoskopii, cewnikowania, badania
ultrasonograficznego i innych zabiegéw wykonywanych wewnatrz cewki;

o podczas proktoskopii/rektoskopii;

o w objawowym leczeniu bolu zwigzanego z zapaleniem pecherza moczowego.

Produkt leczniczy Instillido jest wskazany do stosowania u dorostych, mtodziezy i dzieci w wieku od
2 lat.

4.2 Dawkowanie i sposéb podawania

W przypadku stosowania produktu leczniczego Instillido w skojarzeniu z innymi produktami
zawierajacymi lidokaing nalezy wzig¢ pod uwage catkowita dawke przyjeta we wszystkich postaciach.

Ponizsze zalecenia dotyczace dawkowania nalezy traktowac jako wskazowki.

Dawka musi by¢ dostosowana indywidualnie do pacjenta przez doswiadczonego lekarza.
Dawkowanie jest zroznicowane i zalezy od obszaru znieczulenia, od unaczynienia tkanek, jak i od
indywidualnej tolerancji i techniki znieczulenia. Aby unikng¢ wysokiego stezenia W 0SOCzU i
powaznych dziatan niepozadanych, nalezy stosowa¢ najmniejsza dawke zapewniajaca skuteczne

znieczulenie.

Znieczulenie uzyskuje si¢ w ciggu 5-15 minut, w zalezno$ci od obszaru aplikacji. Czas trwania
znieczulenia wynosi okoto 20 do 30 minut.



Dawkowanie

Dorosli
Znieczulenie cewki moczowej

Mezczyzni

Do zapewnienia odpowiedniego znieczulenia u mezczyzn zwykle wymagane jest 20 mL Zelu (okoto
400 mg lidokainy chlorowodorku). Zel podaje sie powoli do cewki moczowej, az u pacjenta wystapi
uczucie wypehienia (okoto 10 mL). Nastepnie na koronie zotedzi pracia naktada si¢ zacisk na co
najmniej 5 minut, po uptywie ktorych wstrzykuje sie resztg zelu.

Gdy znieczulenie jest szczego6lnie wazne, np. podczas sondowania lIub cystoskopii, podaje si¢ 10-20 mL
zelu (okoto 200-400 mg lidokainy chlorowodorkuy).

Jesli odpowiednie dzialanie przeciwbolowe nie zostanie osiagniete, mozliwe jest ponowne podanie 10-
20 mL zelu (okoto 200-400 mg lidokainy chlorowodorku). Nie wolno przekracza¢ maksymalnej dawki
lidokainy chlorowodorku wynoszacej okoto 800 mg.

Do znieczulenia tylko przedniej cze$ci cewki moczowej u mgzczyzn, np. podczas cewnikowania (w
tym samocewnikowania), zwykle wystarcza aplikacja matych objetosci zelu (5-10 mL, tj. okoto 100-
200 mg lidokainy chlorowodorku).

Kobiety
U kobiet ilos¢ podawanego zelu dostosowywana jest indywidualnie, w zaleznosci od anatomii cewki
MOCZOWE}.

Zwykle podaje si¢ matymi porcjami 5-10 mL zelu (okoto 100-200 mg lidokainy chlorowodorku) w celu
wypelnienia catej cewki moczowej. W razie potrzeby niewielkg ilo$¢ zelu mozna natozy¢ na ujscie
cewki moczowej i rozprowadzi¢ wacikiem. W celu uzyskania odpowiedniego znieczulenia nalezy
odczekac co najmniej 5 minut przed wykonaniem zabiegow urologicznych.

Objawowe leczenie bélu zwiazanego z zapaleniem pecherza moczowego
W celu uzyskania odpowiedniego znieczulenia zwykle wymagane jest uzycie 10-20 mL zelu (okoto
200-400 mg lidokainy chlorowodorku).

Na poczatku leczenia zel podaje si¢ zwykle raz na dobe przez tydzien. Nastepnie lekarz decyduje o
czestotliwosci i czasie trwania stosowania na podstawie objawow i stanu pacjenta. Maksymalna
dawka to: 20 mL zelu (okoto 400 mg lidokainy chlorowodorku) raz na dobe.

Proktoskopia/rektoskopia

W celu uzyskania odpowiedniego znieczulenia zaleca si¢ wprowadzi¢ 10-20 mL zelu (okoto 200—400
mg lidokainy chlorowodorku), a niewielkg ilo§cia nalezy pokry¢ powierzchnie endoskopu. Lacznie z
innymi produktami zawierajgcymi lidokaine catkowita dawka lidokainy chlorowodorku nie powinna
wynosi¢ wigcej, niz okoto 400 mg.

Stopien wchlaniania jest szczegolnie wysoki w odbytnicy.

Maksymalna dawka

Dorosli

Dawka zalezy od miejsca aplikacji. Bezpieczna dawka do stosowania w cewce moczowej i pgcherzu
moczowym to 40 mL zelu (okoto 800 mg lidokainy chlorowodorku). Maksymalna zalecana dawka
dobowa dla dorostych pacjentow wynosi okoto 800 mg lidokainy chlorowodorku.

Dzieci 1 mlodziez

Dzieci w wieku < 2 lat
Produkt leczniczy Instillido jest przeciwwskazany u dzieci w wieku < 2 lat (patrz punkt 4.3).



Dzieci (w wieku 2-12 lat) i miodziez (W wieku powyzej 12 lat)

U dzieci (w wieku od 2 do 12 lat) i mtodziezy (w wieku powyzej 12 lat) dzialanie zeli zawierajacych
lidokainy chlorowodorek nie zostalo dobrze wykazane i z tego wzgledu ich stosowanie powinien
oceni¢ lekarz. Nie mozna poda¢ szczegdlowych zalecen dotyczacych dawkowania w tych grupach
pacjentow, ale z reguty ilos¢ podawanego zelu jest dostosowywana indywidualnie, w zaleznosci od
anatomii cewki moczowej pacjenta.

Wechtanianie ogdélnoustrojowe lidokainy moze by¢ zwiekszone u dzieci, dlatego nalezy zachowac
ostroznos¢.

Na og6t u dzieci w wieku od 2 do 12 lat nie nalezy przekracza¢ maksymalnej dawki 2,9 mg/kg mc.
chlorowodorku lidokainy (Tabela 1).

Tabela 1: Maksymalna ilo$¢ produktu leczniczego Instillido [mL] obliczona na podstawie masy ciata

Masa ciala Maksymalna dawka
[kg masy ciala] [mL] Instillido
7-13 1mL
14-20 2mL
21-27 3mL
28-34 4 mL
35-41 5mL
42-48 6 mL
49-55 7 mL
56-62 8 mL
63-69 9 mL

Szczegbdlne populacje pacjentdw

Zaburzenia czynnosci nerek lub wqtroby

Ze wzgledu na znaczny efekt pierwszego przejScia w watrobie i wydalanie przez nerki, dawki lidokainy
nalezy zmniejszy¢ u pacjentdOw z zaburzeniami czynno$ci nerek lub watroby, aby zapobiec mozliwej
akumulacji metabolitow (patrz punkt 4.4).

Pacjenci ostabieni, w podesztym wieku, z ostrymi stanami chorobowymi i z posocznica/zakazeniem
krwi powinni otrzymywa¢ dawki zmniejszone, dostosowane do swojego wieku, masy ciata i stanu
fizycznego, poniewaz moga by¢ bardziej wrazliwi na dziatlanie ogdlnoustrojowe leku z powodu
zwiekszonego stezenia lidokainy we krwi po przyjeciu dawek wielokrotnych (patrz punkt 4.4).

W tych populacjach szczegolnych nie nalezy przekracza¢ maksymalnej dawki chlorowodorku
lidokainy wynoszacej 2,9 mg/kg mc.

Sposéb podawania

Dostepne sa amputko-strzykawki z podziatkg zawierajace 6 mL zelu lub 11 mL zelu.
Kazda kreska podzialki na strzykawce odpowiada okoto 1 mL zelu (20,1 mg lidokainy chlorowodorku).

Podanie do cewki moczowej

Instrukcja uzycia:

Opakowanie blistrowe zawiera jatlowg strzykawke. Nie otwiera¢ blistra, dopdoki wszystko nie bedzie
gotowe do uzycia.

1. Umy¢ i zdezynfekowaé zewnetrzne ujscie cewki moczowe;.
2. Gdy wszystko jest gotowe do uzycia, otworzy¢ blister i odtozy¢ strzykawke na sterylny obszar.



3. Przed zdjeciem zatyczki koncowki docisna¢ uszczelniajaca naktadke do palca lub innego
twardego przedmiotu. Nacisna¢ ttok, aby usungé ewentualny opor. Pomoze to w tatwym i
roOwnomiernym oproznieniu strzykawki.

4. Zdja¢ zatyczke koncowki ze strzykawki. Strzykawka jest teraz gotowa do uzycia.
5. Zel nalezy podawa¢ powoli i rownomiernie do cewki moczowe;.
6. Po podaniu zelu odczeka¢ kilka minut, az substancja znieczulajaca zacznie w petni dziatad.

Pelne dziatanie znieczulajace nastgpuje W czasie 5 do 15 minut po podaniu calej zawartosci
amputko-strzykawki.

Do innego leczenia lub innych zabiegdéw/badan (w pecherzu moczowym, w odbytnicy)

Instrukcja uzycia:

1. Gdy wszystko jest gotowe do uzycia, otworzy¢ blister i odtozy¢ strzykawke na sterylny obszar
2. Przed zdjeciem zatyczki koncowki docisng¢ uszczelniajaca naktadke do palca lub innego
twardego przedmiotu. Nacisna¢ ttok, aby usungé ewentualny op6r. Pomoze to w fatwym i
roOwnomiernym opréznieniu strzykawki.

Zdja¢ zatyczke koncdwki ze strzykawki. Strzykawka jest teraz gotowa do uzycia.

Pelne dziatanie znieczulajace nastgpuje w czasie 5 do 15 minut po podaniu catej zawartosci
ampultko-strzykawki.

~w

Zel niewykorzystany podczas jednej aplikacji nalezy wyrzucié.

4.3 Przeciwwskazania

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

o Nadwrazliwos¢ na substancje miejscowo znieczulajace typu amidowego.

o Dzieci w wieku ponizej 2 lat.

4.4  Specjalne ostrzezenia i Srodki ostroznosci dotyczace stosowania

Nadmierne wchtanianie

Stosowanie zbyt duzych dawek lub zachowanie zbyt krotkich przerw miedzy dawkami moze skutkowac
wysokim stezeniem w 0soczu i powaznymi dziataniami niepozadanymi. Pacjentéw nalezy
poinstruowac, aby doktadnie przestrzegali wskazowek dotyczacych zalecanego dawkowania i
podawania (leczenie powaznych dziatan niepozgdanych moze wymagaé uzycia sprzetu
resuscytacyjnego, podania tlenu i innych lekow resuscytacyjnych).

Wchtanianie z powierzchni rany i bton sluzowych jest stosunkowo wysokie. Ze wzgledu na
mozliwo$¢ znacznego wchianiania ogdlnoustrojowego ze zwickszonym ryzykiem wystapienia
objawow dziatania toksycznego, takich jak drgawki, produkt leczniczy Instillido nalezy stosowa¢
ostroznie u pacjentéw z uszkodzong btong sluzows i (lub) zakazeniem w miejscu planowanego
podania.

Jesli podczas znieczulenia do cewki moczowej zostanie podana dawka wigksza niz zalecana i znaczna
ilos¢ zelu przedostanie si¢ do pecherza moczowego lub jesli cewka moczowa objeta jest stanem
zapalnym i owrzodzeniem, moze to prowadzi¢ do zwigkszonego wchtaniania lidokainy, a w
konsekwencji do przedawkowania z dziataniami niepozgdanymi ze strony osrodkowego uktadu
nerwowego i uktadu sercowo-naczyniowego (patrz takze punkt 4.9), zwlaszcza u dzieci i pacjentow w
podesztym wieku.

Jesli dawka lub podanie moze spowodowac wysokie st¢zenie leku we krwi, niektorzy pacjenci
wymagaja szczegolnej uwagi, aby zapobiec mozliwym niebezpiecznym dzialaniom niepozadanym:

- Pacjenci w podesztym wieku, pacjenci w ztym stanie ogdlnym i pacjenci z
posocznicg/zakazeniem krwi (patrz punkt 4.2).



- Pacjenci z padaczka.

- Pacjenci z bradykardig Iub zaburzeniami czynnosci uktadu sercowo-naczyniowego, poniewaz
moga mie¢ mniejszg zdolno$¢ kompensacji zmian czynnosciowych zwigzanych z wydtuzeniem
przewodnictwa przedsionkowo-komorowego wywotanego substancjami miejscowo
znieczulajacymi typu amidowego.

- Pacjenci z niewydolnoscia serca lub blokiem przedsionkowo-komorowym.

- Pacjenci we wstrzasie.

- Pacjenci z zaburzeniami czynnosci nerek i chorobami watroby (patrz punkt 4.2).

- Pacjenci z zaburzeniami oddychania.

- Pacjenci z miastenig (myasthenia gravis); sg oni szczegolnie wrazliwi na leki miejscowo
znieczulajace.

Leki przeciwarytmiczne klasy 11l

Pacjenci przyjmujacy leki przeciwarytmiczne klasy III (np. amiodaron) powinni zosta¢ objgci
uwaznym nadzorem i nalezy rozwazy¢ zastosowanie u nich monitorowania EKG, poniewaz wptyw na
serce moze mie¢ charakter addytywny (patrz punkt 4.5).

Methemoglobinemia

Zglaszano przypadki methemoglobinemii w zwigzku ze stosowaniem leku miejscowo
znieczulajacego. Pacjenci z nieprawidtowosciami dehydrogenazy glukozo-6-fosforanowej,
dziedziczng lub idiopatyczng methemoglobinemig sa bardziej podatni na objawy methemoglobinemii
wywotane przez substancj¢ czynna. U pacjentow z niedoborem dehydrogenazy glukozo-6-
fosforanowej antidotum btekit metylenowy jest nieskuteczne w redukcji methemoglobiny i ma
zdolno$¢ utleniania samej hemoglobiny, dlatego leczenia btekitem metylenowym nie mozna stosowac.

Pacjenci z porfirig

Lidokaina jest prawdopodobnie porfirynogenna i u pacjentdw z ostra porfiriag powinna by¢ stosowana
wylacznie w silnie uzasadnionych lub pilnych wskazaniach, pod uwazng obserwacjg. W przypadku
wszystkich pacjentow z porfirig nalezy zachowa¢ odpowiednie $rodki ostroznosci.

4.5 Interakcje z innymi produktami leczniczymi i inne rodzaje interakcji
Interakcje farmakodynamiczne

Leki i $rodki miejscowo znieczulajace o budowie podobnej do lekéw miejscowo znieczulajacych typu
amidowego

Produktu leczniczego Instillido nie nalezy stosowacé u pacjentow otrzymujacych lidokaing lub inne leki
miejscowo znieczulajace lub substancje o budowie podobnej do lekéw miejscowo znieczulajacych typu
amidowego ze wzgledu na addytywny charakter dziatania toksycznego.

Leki przeciwarytmiczne
Przy stosowaniu lekow przeciwarytmicznych klasy I (takich jak meksyletyna) nalezy zachowac
ostrozno$¢, poniewaz ich dziatanie toksyczne ma charakter addytywny i potencjalnie synergistyczny.

Nie przeprowadzono badan specyficznych interakcji lidokainy z lekami przeciwarytmicznymi klasy
IIT (np. amiodaronem), ale zaleca si¢ zachowanie ostroznosci (patrz punkt 4.4).

Ze wzgledu na potencjalnie addytywny wplyw na serce lidokaing nalezy stosowac ostroznie u
pacjentow otrzymujacych inne leki przeciwarytmiczne, takie jak leki beta-adrenolityczne (np.
propranolol, metoprolol) lub antagonisci kanalu wapniowego (np. diltiazem, werapamil).

Interakcje farmakokinetyczne
Leki beta-adrenolityczne (beta-adrenolityki), cymetydyna

Leki beta-adrenolityczne (np. propranolol, metoprolol (patrz takze powyzej) i cymetydyna (patrz takze
ponizej)) zmniejszaja pojemnos¢é minutowg serca i (lub) przeptyw krwi w watrobie, a tym samym




Zmniejszajg klirens osoczowy lidokainy, wydtuzajac okres pottrwania w fazie eliminacji. Z tego
wzgledu nalezy mie¢ na uwadze mozliwo$¢ akumulacji lidokainy.

Inhibitory CYP 3A4 i (lub) CYP 1A2

Podawanie lidokainy w skojarzeniu z inhibitorami CYP 3A4 i (lub) CYP 1A2 moze prowadzi¢ do
przyspieszonego zwigkszenia stezenia lidokainy w osoczu. Zwigkszone st¢zenie w osoczu
zgtaszano m.in. dla erytromycyny, fluwoksaminy, amiodaronu, cymetydyny, inhibitorow proteazy
(np. rytonawiru).

W przypadku miejscowego stosowania lidokainy jej stezenie w osoczu jest wazne ze wzgledow
bezpieczenstwa (patrz punkt 4.4). Jednak gdy produkt leczniczy Instillido jest stosowany zgodnie z
zaleceniami dotyczacymi dawkowania, ekspozycja ogoélnoustrojowa jest mala, w zwiazku z czym nie
przewiduje si¢, aby wyzej wymienione interakcje metaboliczne mialy znaczenie kliniczne.

Methemoglobinemia

Methemoglobinemia moze nasili¢ si¢ u pacjentéw juz przyjmujacych produkty lecznicze indukujace
wytwarzanie methemoglobiny (np. sulfonamidy, nitrofurantoina, fenytoina, fenobarbital). Ta lista nie
jest wyczerpujaca. Patrz takze punkt 4.4.

4.6  Wplyw na plodnosé, cigze i laktacje

Cigza
Istniejg ograniczone dane dotyczace stosowania lidokainy u kobiet w cigzy. Lidokaina przenika przez

lozysko. Badania na zwierzetach nie wykazaty bezposredniego ani posredniego szkodliwego wplywu na
proces rozrodu przy ekspozycji odpowiedniej dla miejscowego stosowania lidokainy (patrz punkt 5.3).
Stosowanie produktu leczniczego Instillido mozna rozwazy¢ w okresie ciazy, jesli jest to klinicznie
uzasadnione.

Karmienie piersia
Lidokaina przenika do mleka ludzkiego, ale przy dawkach terapeutycznych produktu leczniczego
Instillido nie przewiduje si¢ wplywu na noworodki/niemowleta karmione piersia.

Plodno$é
Brak danych dotyczacych wptywu lidokainy na ptodno$¢ u ludzi. Badania na zwierzetach nie wykazaty
zaburzen ptodno$ci samcow lub samic szczurdow (patrz punkt 5.3).

4.7  Wplyw na zdolnos$¢ prowadzenia pojazdow i obslugiwania maszyn

Wplyw na zdolnos$¢ prowadzenia pojazddéw i obstugiwania maszyn jest mato prawdopodobny, ale nie
mozna go catkowicie wykluczy¢ w przypadkach zwigkszonej indywidualnej wrazliwo$ci.

4.8 Dzialania niepozadane

Podsumowanie profilu bezpieczenstwa

Wystgpienie dziatan niepozadanych po zastosowaniu produktu leczniczego Instillido jest mato
prawdopodobne, o ile produkt leczniczy jest uzywany zgodnie z zaleceniami i stosowane sg niezbgdne
srodki ostroznosci (patrz punkty 4.2 i 4.4).

Tabelaryczne zestawienie dziatan niepozgdanych

Kategorie czestosci zdefiniowano zgodnie z nastepujaca konwencja:
Bardzo czesto (>1/10)

Czesto (>1/100 do <1/10)

Niezbyt czgsto (>1/1 000 do <1/100)

Rzadko (>1/10 000 do <1/1 000)

Bardzo rzadko (<1/10 000)



Nieznana (czgstos¢ nie moze by¢ okreslona na podstawie dostepnych danych)

Klasyfikacja ukladow i Dzialanie niepozadane Czestos¢
narzadow

Zaburzenia uktadu Nadwrazliwo$¢, reakcja anafilaktyczna, | Rzadko
immunologicznego kontaktowe zapalenie skory

Zaburzenia ogo6lne i stany w| Podraznienie w miejscu podania Bardzo rzadko
miejscu podania

Lidokaina moze powodowac objawy ogolnoustrojowych dziatan niepozadanych lub ostrej toksycznosci,
jesli w wyniku szybkiego wchianiania lub przedawkowania wystapi jej duze stezenie w osoczu (patrz
punkty 4.9 Przedawkowanie i 5.1 Wiasciwosci farmakodynamiczne).

Zglaszanie podejrzewanych dziatan niepozgdanych

Po dopuszczeniu produktu leczniczego do obrotu istotne jest zgtaszanie podejrzewanych dziatan
niepozadanych. Umozliwia to nieprzerwane monitorowanie stosunku korzysci do ryzyka stosowania
produktu leczniczego. Osoby nalezace do fachowego personelu medycznego powinny zgtaszaé
wszelkie podejrzewane dziatania niepozadane za posrednictwem Departamentu Monitorowania
Niepozadanych Dziatan Produktéw Leczniczych Urzedu Rejestracji Produktéw Leczniczych,
Wyroboéw Medycznych i Produktow Biobojczych:

Al. Jerozolimskie 181C,

02-222 Warszawa,

tel.: + 48 22 49-21-301,

fax: +48 22 49-21-309,

Strona internetowa: https://smz.ezdrowie.gov.pl.

Dziatania niepozadane mozna zgtasza¢ réwniez podmiotowi odpowiedzialnemu.

49 Przedawkowanie

Objawy

Jesli wystapia objawy toksycznosci ogélnoustrojowej, sg one tego samego rodzaju, co objawy
wystepujace po podaniu lekéw miejscowo znieczulajacych innymi drogami.

Przedawkowanie moze objawia¢ si¢ przejsSciowym pobudzeniem osrodkowego uktadu nerwowego z
nastepujacymi wezesnymi objawami: ziewanie, niepokdj, zawroty gtowy, nudnos$ci, wymioty,
dyzartria, ataksja, zaburzenia stuchu i widzenia. Umiarkowana toksyczno$¢ moze rowniez
powodowac skurcze migsni i drgawki. Po nich moze nastgpi¢ utrata przytomnosci, depresja
oddechowa i $pigczka. Przy bardzo cigzkiej toksycznosci, w wyniku zmniejszonej kurczliwos$ci
migs$nia sercowego i opdznionego przewodnictwa stymulacji, mozna spodziewac si¢ niedoci$nienia
i zapa$ci sercowo-naczyniowej, a nastepnie catkowitego bloku serca i zatrzymania krazenia.

Postepowanie w przypadku ostrej toksycznosci

Jesli podczas podawania leku miejscowo znieczulajacego wystapia objawy ostrej toksycznosci, nalezy
natychmiast przerwa¢ podawanie leku znieczulajacego.

Objawy ze strony osrodkowego uktadu nerwowego (drgawki, depresja oSrodkowego uktadu
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nerwowego) nalezy natychmiast leczy¢ poprzez odpowiednie udroznienie drog oddechowych /
wspomaganie oddychania i podanie lekéw przeciwdrgawkowych.

W przypadku zatrzymania krazenia nalezy natychmiast rozpocza¢ resuscytacje krazeniowo-oddechowa.

Niezwykle wazne jest optymalne dotlenienie, wentylacja i wspomaganie krazenia oraz leczenie
kwasicy.

W przypadku wystapienia depresji uktadu sercowo-naczyniowego (niedoci$nienie, bradykardia) nalezy
rozwazy¢ dozylne podawanie ptyndéw, lekow wazopresyjnych, chronotropowych i (lub) inotropowych.

5. WLASCIWOSCI FARMAKOLOGICZNE
51 Wilasciwos$ci farmakodynamiczne

Grupa farmakoterapeutyczna: Uktad nerwowy, leki miejscowo znieczulajace, amidy
Kod ATC: NO1BB02

Instillido to jatowy Zel do miejscowego znieczulenia bton sluzowych.

Mechanizm dziatania / Wtasciwosci farmakodynamiczne

Lidokaina jest lekiem do znieczulenia miejscowego typu amidowego.

Produkt leczniczy Instillido powoduje natychmiastowe i glebokie znieczulenie bton §luzowych. W
endoskopii i cewnikowaniu zwieksza rowniez $lisko$¢ wprowadzanych materialow.

Produkt leczniczy Instillido jest szczegdlnie wskazany do znieczulenia cewki moczowej. Dziatanie
znieczulajace zwykle nastepuje szybko (w ciggu 5 minut, w zalezno$ci od miejsca aplikacji).

Miejscowe dziatanie znieczulajace lidokainy bazuje na hamowaniu naptywu jonow sodu (Na*) do
wldkien nerwowych poprzez blokowanie zaleznych od napigcia kanatow sodowych. Poniewaz jej
dzialanie zalezy od warto$ci pH otaczajacego srodowiska (obecno$¢ substancji czynnej w postaci
nienatadowanej zasady lub kationu), skutecznos$¢ lidokainy w obszarze objetym stanem zapalnym jest
obnizona.

Leki miejscowo znieczulajace mogg mie¢ podobny wpltyw na btony pobudliwe w mézgu i mig¢éniu
sercowym. W przypadku szybkiego dostania si¢ duzych ilosci do krazenia ogolnoustrojowego
wystapiag objawy toksycznego dziatania na osrodkowy uktad nerwowy i uktad sercowo-naczyniowy.

5.2 Wlasciwosci farmakokinetyczne

Wchtanianie

Lidokaina moze wchianiac si¢ po zastosowaniu miejscowym na blony sluzowe, a szybkos¢
wchtaniania i wielko$¢ wchtonietej dawki zaleza od stgzenia i catkowitej podanej dawki, miejsca
podania i czasu ekspozycji. Na ogot szybko$¢ wehtaniania srodkow miejscowo znieczulajacych po
miejscowym zastosowaniu na powierzchni¢ rany i blony sluzowe jest duza.

Stezenia lidokainy chlorowodorku we krwi po podaniu Zelu do nienaruszonej cewki moczowej i
pecherza moczowego w dawkach do okoto 800 mg sa dos¢ niskie i ponizej poziomdéw, przy ktorych
prawdopodobne jest wystapienie dziatan ogdlnoustrojowych lub toksycznosci.

Uszkodzenia btony $luzowej cewki moczowej i (lub) powigkszenie powierzchni cewki moczowej
spowodowane rozszerzeniem cewki moczowej moga prowadzi¢ do zwigkszonego wchlaniania
lidokainy.



Dystrybucja
Przy dozylnym podawaniu lidokainy osobom zdrowym objetos¢ dystrybucji wynosi od 0,6 do 4,5 1/kg.

Objetos¢ dystrybucji moze by¢ zmieniona u pacjentéw majgcych inne choroby, np. niewydolnos¢ serca,
niewydolno$¢ watroby lub niewydolnos¢ nerek.

Wigzanie lidokainy z biatkami osocza zalezy od stezenia leku, a frakcja zwigzana zmniejsza si¢ wraz ze
wzrostem stgzenia. Przy stezeniu od 1 do 4 mikrograméw wolnej zasady na 1 mL 60%-80% lidokainy
wigze si¢ z biatkami. Wigzanie zalezy rowniez od stezenia w osoczu alfa-1-kwasnej glikoproteiny
(AGP), biatka ostrej fazy wiazacego wolng lidokaing. Po urazach, zabiegach chirurgicznych lub
oparzeniach, w zalezno$ci od stanu patofizjologicznego pacjenta, stezenie AGP moze wzrosnac,
powodujac zwigkszenie wigzania lidokainy z biatkami osocza, podczas gdy u noworodkdéw i pacjentow
z zaburzeniami czynno$ci watroby stezenia AGP sa niskie, co prowadzi do wyraznego zmniejszenia
wigzania lidokainy z biatkami osocza.

Lidokaina przenika przez barier¢ krew-mozg oraz przedostaje si¢ przez tozysko, przypuszczalnie w
mechanizmie dyfuzji biernej.

Metabolizm

Lidokaina wywiera wyrazny efekt pierwszego przejscia. L.acznie ok. 90% lidokainy jest
metabolizowane do 4-hydroksy-2,6-ksylidyny, do glukuronidu 4-hydroksy-2,6-ksylidyny oraz w
mniejszym stopniu do aktywnych metabolitow, monoetyloglicynoksylidydu (MEGX) i
glicynoksylidydu (GX).

Farmakologiczny i toksykologiczny wptyw MEGX i GX jest porownywalny z wptywem lidokainy,
lecz mniejszy. Lidokaina i jej metabolity sa wydalane gtéwnie przez nerki.

Eliminacja

Okres poéttrwania lidokainy w fazie eliminacji wynosi 1,6 godziny, a szacowany wspotczynnik
ekstrakcji watrobowej wynosi 0,65. Za klirens lidokainy prawie calkowicie odpowiada metabolizm
watrobowy 1 zalezy on zarowno od przeptywu krwi w watrobie, jak i od aktywnosci enzymow
metabolizujgcych. Okoto 90% lidokainy podanej dozylnie wydalane jest w postaci roznych
metabolitow, a mniej niz 10% wydalane jest z moczem w postaci niezmienionej. Gtéwnym
metabolitem obecnym w moczu jest koniugat 4-hydroksy-2,6-dimetyloaniliny, stanowiacy okoto 70-
80% dawki wydalanej z moczem.

Szczegdlne populacje pacjentéw

U pacjentéw z zaburzeniami czynno$ci watroby okres pottrwania leku moze by¢ wydtuzony dwukrotnie
lub wigcej. U pacjentdéw z cigzka niewydolnos$cig serca okres pottrwania w fazie eliminacji moze by¢
wydluzony. Zaburzenia czynnosci nerek nie wptywaja na kinetyke lidokainy, ale moga powodowac¢
zwigkszong akumulacj¢ metabolitow.

5.3  Przedkliniczne dane o bezpieczenstwie

Bezpieczenstwo farmakologiczne

W badaniach na zwierzetach toksycznos¢ zgtaszana po podaniu duzych dawek lidokainy wptywata
na osrodkowy uktad nerwowy i uktad sercowo-naczyniowy.

Genotoksycznos¢ i rakotworczo$é

W testach genotoksycznosci nie wykazano potencjalu mutagennego lidokainy. Jednak 2,6-ksylidyna,
drugorzedny metabolit lidokainy, wykazuje potencjal genotoksyczny in vitro i in vivo.

Nie przeprowadzono badan rakotworczosci lidokainy. Potencjat rakotworczy 2,6-ksylidyny
wykazano w przedklinicznych badaniach toksykologicznych, w ktorych oceniano ciagte narazenie na
nig szczuréw (obserwowano powstawanie guzow zlokalizowanych w nozdrzach, tkance podskorne;,
a takze zwigkszong czesto$¢ wystgpowania nowotworow watroby). W badaniach na zwierzetach do
wywolania nowotworow potrzebne byty duze dawki 2,6-ksylidyny. Kliniczne znaczenie wptywu
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tego metabolitu lidokainy na powstawanie guzow po jego przerywanym stosowaniu jako leku
miejscowo znieczulajacego jest nieznane.

Toksycznos¢ reprodukcyjna i rozwojowa

Lidokaina nie miata wplywu na rozwoj zarodka i ptodu (dziatania teratogennego) w badaniach nad
rozrodem u szczurdéw, ktorym podawano lidokaing w dawkach do 500 mg/kg mc./dobe. W badaniach
toksycznosci reprodukcyjnej wykryto embriotoksyczne lub fetotoksyczne dziatanie lidokainy w
dawkach 25 mg/kg mc. podskornie u krolikow. Nie zaobserwowano zaburzen ptodnosci samcow i
samic szczurow spowodowanych przez lidokaing.

6. DANE FARMACEUTYCZNE

6.1 Woykaz substancji pomocniczych

Hypromeloza

Sodu wodorotlenek (do ustalenia pH)

Woda oczyszczona

6.2 Niezgodno$ci farmaceutyczne

Nie dotyczy.

6.3 Okres waznosci

3 lata

6.4 Specjalne $Srodki ostroznosci podczas przechowywania

Brak specjalnych srodkéw ostroznosci dotyczacych temperatury przechowywania tego produktu
leczniczego. Przechowywac blistry w opakowaniu zewnetrznym w celu ochrony przed §wiattem.

6.5 Rodzaj i zawarto$¢ opakowania

Produkt leczniczy Instillido jest dostgpny w jatowych amputko-strzykawkach zawierajacych 6 mL zelu
lub 11 mL Zelu. Strzykawki sktadajag si¢ z cylindra i tloka wykonanych z polipropylenu (PP) oraz
zatyczki ttoka i uszczelniajacej nasadki (Tip cap) wykonanych z gumy bromobutylowej (silikonowanegj).
Koncowka strzykawki nie pomaga w zamocowaniu igly.

Kazda amputko-strzykawka jest zapakowana w jatowy blister z folii polipropylenowej i
niepowlekanego arkusza papieru medycznego. Opakowanie zewng¢trzne: tekturowe pudetko.

Kazda kreska podziatki na strzykawce odpowiada okoto 1 mL zelu (20,1 mg lidokainy chlorowodorku).
Wielkosci opakowan:

10 amputko-strzykawek, kazda z 6 mL

zelu 10 amputko-strzykawek, kazda z 11

mL zelu

Nie wszystkie wielko$ci opakowan muszg znajdowac si¢ w obrocie.

6.6  Specjalne Srodki ostroznosci dotyczace usuwania

Strzykawka przeznaczona jest wylacznie do jednorazowego uzytku. Strzykawke i niewykorzystany
zel nalezy usung¢ zgodnie z lokalnymi przepisami.
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7. PODMIOT ODPOWIEDZIALNY POSIADAJACY POZWOLENIE NA DOPUSZCZENIE
DO OBROTU

Farco-Pharma GmbH

Gereonsmiihlengasse 1-11

50670 Koln

Niemcy

8. NUMER POZWOLENIA NA DOPUSZCZENIE DO OBROTU

Pozwolenie nr:

9. DATA WYDANIA PIERWSZEGO POZWOLENIA NA DOPUSZCZENIE DO OBROTU
| DATA PRZEDLUZENIA POZWOLENIA

Data wydania pierwszego pozwolenia na dopuszczenie do obrotu:

10. DATA ZATWIERDZENIA LUB CZESCIOWEJ ZMIANY TEKSTU

CHARAKTERYSTYKI PRODUKTU LECZNICZEGO

07/2023
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