FICHA TECNICA
1. NOMBRE DEL MEDICAMENTO
Lidocaina 1% Solucién Inyectable
2. COMPOSICION CUALITATIVA Y CUANTITATIVA

Cada mL de solucién contiene
Clorhidrato de lidocaina.................. 10 mg

Para consultar la lista completa de excipientes, ver seccion 6.1.
3. FORMA FARMACEUTICA
Solucién inyectable
4. INFORMACION CLINICA
4.1 Indicaciones terapéuticas

Este medicamento estd indicado para su uso en anestesia por infiltracion, anestesia regional intravenosa, blogueo
de nervios y anestesia epidural.

4.2 Dosis y Vias de administracion

Lidocaina 1% Solucién Inyectable solo debe ser utilizada por médicos con experiencia en anestesia regional y en
técnicas de reanimacidén o bajo su supervision. Debe haber disponibles equipos de reanimacién cuando se
administren anestésicos locales. Debe administrarse |la dosis mas baja posible que produzca el efecto deseado. La
dosis debe ajustarse individualmente a las particularidades de cada caso.

Dosis

Adultos

Cuando se inyecta en tejidos con elevada absorcién sistémica, la dosis Unica de clorhidrato de lidocaina no debe
exceder |los 400 mg. La tabla descrita a continuacidon puede servir de guia para adultos con un peso corporal de
aproximadamente 70 kilogramos. Se deberd ajustar la dosis en funcién de la edad, el peso y el estado del paciente

Via de administracién o procedimiento Dosis recomendadas de clorhidrato de lidocaina
Concentracién Volumen Dosis total
{mg/ml) (ml) (mg)

Anestesia por infiltracion

Procedimientos menores 10 mg/ml 2-10 ml 20-100 mg

Procedimientos mayores 10 mg/ml 10-20 ml 100-200 mg
20 mg/ml 5-10 mi 100-200 mg

Anestesia regional intravenosa:

Brazo 10 mg/ml 10-20 ml 100-200 mg
20 mg/ml 5-10 ml 100-200 mg

Pierna 10 mg/ml 20ml 200 mg
20 mg/ml 10 ml 200 mg

Blogueos nerviosos 10 mg/ml 2-20 ml 20-200 mg
20 mg/ml 1-10 ml 20-200 mg

Anestesia epidural:

Analgesia lumbar 10 mg/mi 25-40 ml 250-400 mg
20 mg/ml 12,5-20 mi 250-400 mg

Anestesia toracica 10 mg/ml 20-30 ml 200-300 mg

20 mg/ml 10-15 ml 200-300 mg
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Analgesia quirlrgica sacra 10 mg/ml 40 ml 400 mg
20 mg/ml 20 ml 400 mg

Analgesia obstétrica sacra 10 mg/ml 20-30 ml 200-300 mg
20 mg/ml 10-15 ml 200-300 mg

Para prolongar la anestesia puede combinarse la lidocaina con un vasoconstrictor, como la adrenalina. La adicién de
adrenalina a una concentracion de 1/100.000 a 1/200.000 ha resultado eficaz.

Poblacion pedidtrica

Las dosis se calculan de forma individual de acuerdo con la edad y el peso corporal de los pacientes y la naturaleza
del procedimiento. La técnica de anestesia debe seleccionarse cuidadosamente y se deben evitar aquellas técnicas
que sean dolorosas. El comportamiento del nifio debe monitorizarse estrechamente durante el tratamiento. La dosis
media que se debe administrar se encuentra en el rango de 20 mg a 30 mg de clorhidrato de lidocaina por sesién. La
dosis en mg de clorhidrato de lidocaina que se puede administrar a nifios también se puede calcular mediante Ia
expresion: peso del nifio (en kilogramos) x 1,33. No se debe superar el equivalente de 5 mg de clorhidrato de lidocaina
por kilogramo de peso corporal.

Para prevenir |a toxicidad sistémica en nifios siempre debe usarse la concentracion efectiva mas baja.

La lidocaina estd indicada en adultos y nifios. Sin embargo, se debe utilizar con especial precaucién en nifios menores
de cuatro afios, ya que hay datos limitados para apoyar la seguridad y eficacia de este producto en esta poblacion
de pacientes en este momento.

Lidocaina inyectable no esta recomendada para uso en recién nacidos (ver Propiedades Farmacocinéticas). En este
grupo de edad se desconoce la concentracién 6ptima de lidocaina en suero necesaria para evitar efectos téxicos
tales como convulsiones y arritmias cardiacas.

Poblaciones especiales

En pacientes con insuficiencia renal o insuficiencia hepética y en pacientes de edad avanzada se debe reducir la dosis
acorde con la edad y el estado fisico del paciente (ver Advertencias y Precauciones Especiales de Empleo y
Propiedades Farmacocinéticas).

Forma de administracion
La forma de administracién de lidocaina varia en funcién del procedimiento de anestesia que se utilice (anestesia
por infiltracién, anestesia regional intravenosa, blogueo nervioso o anestesia epidural).

Via de administracion
Via Intramuscular / Intravenosa / Subcutanea / Intradérmica / Perineural / Epidural / Infiltracién

4.3 Contraindicaciones

El medicamento no debera administrarse:

- A pacientes con hipersensibilidad a la lidocaina, a los anestésicos locales tipo amida o a cualquiera de los
excipientes incluidos en la Lista de Excipientes

- Para anestesia epidural en pacientes con hipotension pronunciada o choque cardiogénico o hipovolémico.

4.4 Advertencias y precauciones Especiales de Empleo

En general, antes de la inyeccién de lidocaina, se debe asegurar que todo el equipo de reanimacién de emergencia y
medicamentos para el tratamiento de reacciones toxicas estén disponible al instante. En caso de blogueos mayores
se debera insertar una canula intravenosa antes de inyectar el anestésico local. Como todos los agentes anestésicos
locales, |a lidocaina puede provocar efectos téxicos agudos sobre el sistema cardiovascular y sistema nervioso central
cuando se producen altas concentraciones en sangre, especialmente después de una administracién intravascular
extensa.

Se debe tener precaucion en el tratamiento de las siguientes categorias de pacientes:

- Pacientes de edad avanzada y debilitados de forma general.

- Pacientes con blogueo AV Il o Il puesto que el anestésico local puede reducir la conductividad del miocardio.
- Pacientes con insuficiencia cardiaca congestiva, bradicardia o deterioro de la funcién respiratoria.

- Pacientes con enfermedad hepatica grave o insuficiencia renal.
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- Pacientes con epilepsia. Estos pacientes deben ser controlados cuidadosamente para detectar la aparicién de
sintomas del sistema nervioso central. Se debe considerar un aumento en la tendencia a las convulsiones incluso
con dosis por debajo de la maxima.

- Pacientes con coagulopatia. El tratamiento con anticoagulantes (p.ej. heparina), AINE o sustitutos de plasma
aumentan la tendencia a hemorragias. Las lesiones accidentales de los vasos sanguineos pueden provocar
hemorragias graves. En caso necesario se debera comprobar el tiempo de sangrado y de tromboplastina parcial
activada (TTPa), la prueba rapida y el recuento de plaquetas.

- Tercer trimestre del embarazo

- Ennifios menores de 4 afios ya que los datos de seguridad y eficacia son limitados

- Enrecién nacidos se debe tener especial precaucion (ver Propiedades Farmacocinéticas)

Los pacientes tratados con formacos antiarritmicos de clase Ill {p.ej. amiodarona) deben ser vigilados estrechamente,
y debe plantearse una monitorizacién ECG ya que los efectos cardiacos de lidocaina y de los farmacos antiarritmicos
de clase ill pueden ser acumulativos (ver Interaccién con otros Medicamentos y otras Formas de Interaccion).

Existen informes posteriores a la comercializacién sobre casos de condrolisis en pacientes que recibieron perfusién
intra-articular postoperatoria continua de anestésicos locales. En la mayoria de los casos de condrolisis referidos
estaba implicada la articulacién del hombro. Debido a los multiples factores contribuyentes y la incoherencia
existente en la bibliografia cientifica en relacién con el mecanismo de accién no se ha establecido una causalidad. La
perfusion continua intra-articular no es una indicacion aprobada para lidocaina (ver Reacciones Adversas).

La anestesia epidural puede provocar efectos adversos graves tales como depresién cardiovascular, especialmente
en los casos de hipovolemia concomitante. Siempre se debe tener precaucién en pacientes con una funcién
cardiovascular reducida.

La anestesia epidural puede provocar hipotensién y bradicardia. Este riesgo se puede reducir mediante la
administracién intravenosa de soluciones cristaloides o coloidales. La hipotensién se debe tratar inmediatamente
con, por ejemplo, efedrina 5-10 mg por via intravenosa; repetir seglin sea necesario.

El bloqueo paracervical puede causar en ocasiones bradicardia o taquicardia fetal y es necesario monitorizar
estrechamente la frecuencia cardiaca del feto {ver Fertilidad, Embarazo y Lactancia).

Las lesiones nerviosas traumaticas y/o los efectos téxicos locales en musculos Yy nervios son causados principalmente
por la inyeccion de anestésicos locales. La extension de estas lesiones tisulares depende de la magnitud del
traumatismo, la concentracion del anestésico local y la duracién de la exposicion del tejido al anestésico local. Por
esta razon, debe usarse la minima dosis eficaz.

También debe tenerse especial precaucién cuando se inyecta el anestésico local en el tejido inflamado (infectado)
debido al incremento en la absorcién sistémica ocasionado por un mayor flujo sanguineo y la disminucion del efecto
por el pH més bajo de tejido infectado.

Una vez retirado el torniquete después de la anestesia regional intravenosa hay mayor riesgo de reacciones adversas.
Por tanto, el anestésico local debe eliminarse en varias fracciones.

Durante los procedimientos anestésicos en la regién de cuello y cabeza los pacientes estan expuestos a un mayor
riesgo de efectos tdxicos del farmaco en el sistema nervioso central incluso a dosis bajas (ver Reacciones Adversas).

Raramente, las inyecciones retro-oculares pueden alcanzar el espacio subaracnoideo craneal, provocando reacciones
intensas/graves que incluyen colapso cardiovascular, apnea, convulsiones y ceguera transitoria.

Las inyecciones retro- y perioculares de anestésicos locales conllevan un bajo riesgo de disfunciéon motora ocular
persistente. Las causas principales incluyen traumatismo y/o efectos toxicos locales en musculos y/o nervios.

Lidocaina intramuscular puede aumentar las concentraciones de la creatinina fosfocinasa, que pueden interferir con
el diagnéstico del infarto agudo de miocardio. Lidocaina inyectable no esta recomendada para uso en recién nacidos
(ver Propiedades Farmacocinéticas).

Se ha mostrado que la lidocaina es porfirinogénica en animales y no debe administrarse a pacientes con porfiria
aguda salvo que sea absolutamente inevitable. Se deben extremar las precauciones en todos los pacientes con



porfiria.

Advertencias sobre excipientes

Este medicamento contiene por cada ampolla de:
- 2 ml, aproximadamente 2.4 mg de sodio.

- 3 ml, aproximadamente 3.6 mg de sodio.

- 3.5 ml, aproximadamente 4.2 mg de sodio.

- 3.6 ml, aproximadamente 4.32 mg de sodio.

- 4 ml, aproximadamente 4.8 mg de sodio.

- 4.5 mi, aproximadamente 5.4 mg de sodio.

- 5ml, aproximadamente 6 mg de sodio.

Dichas cantidades no exceden la ingesta maxima diaria de 2 g de sodio recomendada por la OMS para un adulto.
4.5 Interaccién con otros medicamentos y otras formas de interaccién

Los farmacos que inhiben el metabolismo de la lidocaina (p.ej. cimetidina) pueden provocar concentraciones
plasmaticas potencialmente toxicas cuando la lidocaina se administra repetidamente en altas dosis durante periodos
de tiempo prolongados. Tales interacciones carecen de relevancia clinica durante un tratamiento con lidocaina a
corto plazo a las dosis recomendadas.

La lidocaina debe usarse con precaucién en pacientes que reciban otros anestésicos locales o farmacos antiarritmicos
de clase Ib, ya que los efectos tdxicos son acumulativos.

No se han llevado a cabo estudios especificos de interacciones con lidocaina y farmacos antiarritmicos de clase Ili
{como, por ejemplo, amiodarona), pero se recomienda tener precaucion (ver Advertencias y Precauciones Especiales
de Empleo).

4.6 Fertilidad, embarazo y lactancia

Embarazo

No hay datos o estos son limitados relativos al uso de lidocaina en mujeres embarazadas. Los datos en un nimero
limitado de mujeres embarazadas no mostraban evidencia de anomalias congénitas.

No existen evidencias de que lidocaina cause alteraciones del proceso reproductivo, como una mayor incidencia de
malfarmaciones. No obstante, no se ha investigado a fondo el riesgo para los seres humanos.

Los estudios realizados en animales han mostrado toxicidad para la reproduccién con la administracion subcutanea
de altas dosis de lidocaina (ver Datos Preclinicos Sobre Seguridad).

La lidocaina atraviesa la placenta (ver Propiedades Farmacocinéticas). Por lo tanto, concentraciones elevadas de
lidocaina en el plasma sanguineo de la madre puede causar depresion del sistema nervioso central, alteraciones del
tono vascular periférico y la funcion cardiaca en el feto / recién nacido.

Se recomienda valorar el balance beneficio-riesgo cuando se use a corto plazo durante el embarazo y el parto. El
bloqueo paracervical o el blogueo pudendo con lidocaina aumenta el riesgo de reacciones adversas tales como
bradicardia/taquicardia en el feto. Por lo tanto, se debe monitorizar estrechamente la frecuencia cardiaca del feto
(ver Propiedades Farmacocinéticas).

Lactancia

La lidocaina se excreta en la leche materna en pequefias cantidades. No se esperan efectos en recién nacidos a las
dosis recomendadas. Por lo tanto, se puede continuar con el tratamiento con lidocaina durante la lactancia.

Fertilidad
No se dispone de datos sobre el efecto de |a lidocaina en |a fertilidad.

4.7 Efectos sobre la capacidad para conducir vehiculos y utilizar maquinaria.



Dependiendo de la dosis y la forma de administracion, la lidocaina puede tener un efecto transitorio en la funcién
motora y la coordinacion, influyendo en la capacidad para conducir y utilizar maquinas.

Se debe recomendar a los pacientes que eviten estas actividades hasta que se haya restablecido por completo la
funcién normal.

4.8 Reacciones adversas

La frecuencia y gravedad de las reacciones adversas de la lidocaina dependen de !a dosis, el método de
administracion y la sensibilidad individual del paciente.

Los posibles efectos adversos tras la administracion de lidocaina como anestésico local son generalmente los mismos

que los producidos por otros anestésicos locales de tipo amida.

Las reacciones adversas se enumeran segun su frecuencia de la siguiente manera:

Muy frecuentes: >1/10
Frecuentes: >1/100a<1/10
Poco frecuentes: >1/1,000 a<1/100
Raras: >1/10.000 a < 1/1000
Muy raras: <1/10.000
No conocidas: no puede estimarse la frecuencia a partir de los datos disponibles
Frecuencia Clasificacién por 6rganos y sistemas Reaccion adversa (segin MedDRA)
Muy frecuentes Trastornos gastrointestinales Nauseas, vomitos
Frecuentes Trastornos del sistema nervioso Sintomas neuroldgicos transitorios
Trastornos del sistema nervioso Sintomas de toxicidad sobre el SNC (parestesia,

paresia hasta paraplejia de las extremidades
inferiores y pérdida de control de los esfinteres
(p. €j., sindrome de la cola de caballo), dolor de
Pocos frecuentes N e .
cabeza acompafiado de tinnitus y fotofobia)
Lesiones de los nervios craneales Sordera

neurosensorial Vértigo

Trastornos vasculares Hipertension
Trastornos cardiacos Bradicardia
Trastornos del sistema inmunolégico Reacciones de hipersensibilidad, urticaria,

edema, broncoespasmo, dificultad respiratoria,
en casos graves choque anafilactico

Trastornos generales yalteraciones en | Escalofrios!
el lugar de administracion

Lesiones traumaticas, intoxicaciones y | Trauma, irritacion radicular  transitoria,

complicaciones de procedimientos | compresion de la médula espinal después del
Raras terapéuticos desarrollo de un hematoma

Trastornos cardiacos Parada cardiaca

Trastornos vasculares Hipotension

Trastornos respiratorios, toracicos y | Depresién respiratoria
mediastinicos

Trastornos oculares Vision doble

No conocidas Trastornos del sistema nervioso Sindrome de Horner?

! Especialmente tras administracién epidural

Asociado a la anestesia epidural o aplicaciones en la regién de cabeza y cuello

Notificacion de sospechas de reacciones adversas

Es importante notificar sospechas de reacciones adversas al medicamento tras su autorizacién. Ello permite una
supervisién continua de la relacion beneficio/riesgo del medicamento. Se invita a los profesionales de la salud a
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notificar las sospechas de reacciones adversas a los siguientes canales: ftvigilancia@labot.com.pe, Teléfono 00 - (51)
626 8600 Anexos: 6120, 6122, 6128, 6130 o al Sistema Peruano de Farmacovigilancia y Tecnovigilancia mediante el
link: https://vigiflow-eforms.who-umc.org/pe/sra

4.9 Sobredosis

Las inyecciones intravasculares accidentales de anestésicos locales pueden causar toxicidad sistémica inmediata
{desde segundos a unos minutos). Los signos de toxicidad sistémica por sobredosis aparecen mas tarde (15-60
minutos tras la inyeccién) como resultado de un aumento mas lento de la concentracién del anestésico local en la
sangre (ver Reacciones Adversas). Si aparecen signos de toxicidad sistémica, la inyeccion debe interrumpirse
inmediatamente.

Dependiendo de |a sensibilidad individual, se pueden producir reacciones adversas a partir de concentraciones
plasmdticas que oscilan entre 5 y 9 mg de lidocaina por litro en sangre. Concentraciones plasmaticas superiores a 9
mg por litro estan frecuentemente asociadas con efectos téxicos sobre el SNC. La concentracién plasmética letal para
los seres humanos esta en el rango de 6 a 33 mg de lidocaina por litro.

Sintomas

Efectos sobre el SNC
Las dosis téxicas bajas de lidocaina estimulan el SNC.
Una sobredosis importante, que genera concentraciones toxicas altas en el plasma, deprime las funciones centrales.

Pueden distinguirse dos fases de intoxicacién con lidocaina:

Estimulacion

Al comienzo de la intoxicacion con anestésicos locales los pacientes muestran principalmente sintomas de excitacion:
inquietud, vértigo, trastornos auditivos y de la visién, sensaciones desagradables peribucales, agitacion,
alucinaciones, euforia, parestesias (por ejemplo, parestesia peribucal y entumecimiento de la lengua), mareos,
tinnitus, vision borrosa, nduseas, vomitos, disartria.

Los escalofrios y las fasciculaciones musculares pueden ser signos de ataques inminentes de convulsion generalizada.
Las concentraciones plasmaticas subconvulsivas de lidocaina a menudo también producen somnolencia y sedacion.
Como un signo de la estimulacion inicial del sistema nervioso simpatico puede aparecer taguicardia, hipertension y
enrojecimiento.

Depresion
Durante la evolucién toxica del SNC aumenta la alteraciéon de las funciones del tronco encefalico en forma de
depresion respiratoria y coma, llegando incluso a la muerte.

Efectos sobre la circulacién cardiovascular:

Pulso no detectable, palidez, hipotensidn, bradicardia, arritmias, colapso cardiovascular, fibrilacién ventricular, paro
cardiaco.

El primer signo de toxicidad cardiovascular por lidocaina suele ser hipotensién sdbita. La hipotension es causada
principalmente por una deficiencia o por el blogueo de la conduccién del impulso cardiaco. Estos efectos téxicos, sin
embargo, son menos importantes que los de los SNC.

Tratamiento de emergencia y antidotos

La presencia de sintomas del sistema nervioso central o del sistema cardiovascular precisa el siguiente tratamiento
de urgencia:

- Suspender de inmediato la administracion del anestésico local.

- Mantener las vias respiratorias abiertas.

- Adicionalmente, suministrar oxigeno. Si es necesario aplicar ventilacién artificial con oxigeno puro, asistida o
controlada, inicialmente a través de mascarilla y bolsa de aire y después por intubacion, si es necesario. Debe
continuarse el tratamiento con oxigeno hasta que todas las funciones vitales recuperen la normalidad.

- Controlar cuidadosamente la presion arterial, el pulso y el tamafio de |a pupila.

- Mantener la circulacién mediante el suficiente suministro de Iiquidos por via intravenosa, dobutaminay, si fuera
necesario, noradrenalina (iniciaimente 0,05 pg/kg/min, aumentando segln sea necesario a razén de 0,05
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pg/kg/min cada 10 minutos), con monitorizacién hemodinémica en los casos mas graves. También se puede
utilizar efedrina.
- Comienzo inmediato de la reanimacién cardio-pulmonar, si es necesario.

Estas medidas también deben aplicarse en caso de anestesia lumbar total accidental, manifestada inicialmente como
inquietud, voz susurrante y somnolencia. Esta dltima puede producir pérdida del conocimiento y parada respiratoria.
Carbon activado en caso de sobredosis por via oral (la provocacién del vomito puede ser peligrosa debido a la
anestesia en la mucosa y el riesgo de convulsiones en un estadio temprano. Si se requiere un lavado gastrico, este
se deberd realizar a través de un tubo y tras la intubacién endotraqueal).

Otras medidas terapéuticas incluyen lo siguiente:

La hipotension severa aguda debe tratarse con vasopresores por via intravenosa. La bradicardia causada por el
incremento de tono vaga, debe tratarse con atropina por via intravenosa.

Las convulsiones gque no reaccionen suficientemente a la oxigenacién deben tratarse con benzodiacepina o
barbituricos intravenosos de accién ultracorta

Estan contraindicados los analépticos de accién central. No existe un antidoto especifico.

La dialisis es de escaso valor en el tratamiento de la sobredosis aguda de lidocaina.

. PROPIEDADES FARMACOLOGICAS
5.1 Propiedades farmacodindmicas

Grupo farmacoterapéutico: Anestésicos locales, amidas.
Codigo ATC: NO1B B02

Mecanismo de accién

La lidocaina es un anestésico local de tipo amida.

La lidocaina reduce la permeabilidad de las membranas celulares a ios cationes, en particular, los iones de sodio, a
concentraciones mas altas incluso para los iones potasio. Esto produce, segln la concentracién de lidocaina, una
menor excitabilidad de las fibras nerviosas por el aumento de la permeabilidad al sodio que hace que el potencial
activo disminuya. Desde el interior de la célula la molécula de lidocaina accede al canal abierto de sodio y lo bloguea
uniéndose a un receptor especifico. Mucho menos importante es un efecto directo de la incorporacion de lidocaina
a la membrana celular.

Puesto que la lidocaina, antes de alcanzar su lugar de accién, ha de pasar a la célula, su efecto depende de su pKay
del pH ambiental, es decir, de la proporcién de base libre que es la fraccién que migra predominantemente a través
de las membranas lip&filas de las fibras nerviosas.

En un tejido inflamado el efecto anestésico local disminuye debido al menor pH en estas regiones.

Tras su absorcion, la lidocaina puede provocar la estimulacién del SNC y seguidamente su depresion, y en el sistema
cardiovascular actda principalmente sobre el miocardio, donde puede reducir la excitabilidad eléctrica, la velocidad
de conduccién y la fuerza de contraccion. Presenta un rapido inicio de accién (alrededor de un minuto después de la
inyeccion intravenosa y quince minutos después de la inyeccién intramuscular) y se extiende rapidamente por los
tejidos circundantes.

La lidocaina inhibe el funcionamiento de las estructuras excitables como las fibras nerviosas sensitivas, motoras %
autonodmicas y el sistema cardiaco de conduccién de impulsos. La lidocaina inhibe reversiblemente la conduccién en
las fibras nerviosas sensitivas en la region de aplicacion. El efecto dura unos diez a veinte minutos después de la
inyeccion intravenosa y unos sesenta a noventa minutos después de la inyeccién intramuscular.

Efecto terapéutico
El efecto anestésico local de la lidocaina depende de Ia via de administracién y dura entre 30 minutos (e]. anestesia
por infiltracién) y 3 horas (ej. anestesia via epidural).

5.2 Propiedades farmacocinéticas

Absorcidon
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La tasa de absorcion dependera de la dosis, la via de administracion y la perfusién en el lugar de la inyeccién. Los
bioqueos intercostales dan lugar a las concentraciones plasmaticas mas altas {(aprox. 1,5 pg/ml por 100 mg
inyectados), mientras que las inyecciones subcutdneas en la zona abdominal producen las concentraciones
plasmaticas més bajas (aprox. 0,5 pg/ml por 100 mg inyectados).

La absorcion es total y bifasica desde el espacio epidural con unas semividas de aproximadamente 9,3 minutos y 82
minutos, respectivamente. La absorcion lenta es el factor limitante en la eliminacién de lidocaina y explica por qué
la eliminacién es mas lenta tras la inyeccién epidural que tras la inyeccion intravenosa.

Distribucidn

El volumen de distribucién en el estado estacionario es de 91 litros y la unién a proteinas plasmaticas, principalmente
a la alfa-1-glicoproteina acida, asciende al 65%.

La lidocaina atraviesa la barrera placentaria, y la concentracion de lidocaina no unida sera la misma en la madre y en
el feto. No obstante, la concentracidn total en plasma serd inferior en el feto debido al menor grado de union a
proteinas.

Eliminacidn

La eliminacién de lidocaina se efectta sobre todo a través del metabolismo, principalmente por desalquilacién a
monoetilglicina xilidida (MEGX), que es mediada por CYP1A2 y CYP3A4. MEGX es metabolizada a 2,6-dimetilanilina y
glicinexilidida (GX). La 2,6-dimetilanilina se convierte después, mediante CYP2A6, en 4-hidroxi-2,6-dimetilanilina, que
es el metabolito principal en la orina (80%) y se excreta en forma de conjugado. MEGX posee una actividad convulsiva
similar a la de lidocaina mientras que GX carece de actividad convulsiva. MEGX parece estar presente en
concentraciones plasmaticas similares a las de la sustancia original. La velocidad de eliminacion de lidocaina y MEGX
tras una dosis en bolo intravenoso es de aprox. 1,5-2 horas y 2,5 horas, respectivamente

Poblaciones especiales

Insuficiencia hepdtica

La farmacocinética de la lidocaina se puede ver influenciada por estados que afecten a la funcién hepatica debido a
su rapido metabolismo. La semivida puede aumentar 2 o més veces en pacientes con disfuncién hepdtica. (Ver Dosis
y Vias de Administracién)

Insuficiencia renal
El deterioro de la funcidn renal no tiene ninglin efecto en la farmacocinética de Ia lidocaina, pero puede provocar la
acumulacién de sus metabolitos. (Ver Dosis y Vias de Administracién).

Pacientes de edad avanzada
La semivida de eliminacién y el volumen de distribucién parecen ser més larga o mayor, respectivamente, en los
pacientes de edad avanzada debido al rendimiento cardiaco y/o al flujo sanguineo hepético reducidos.

Poblacion pedidtrica
En recién nacidos los niveles de la a-1-glicoproteina &cida son bajos y la unién a proteinas puede ser menor. Puesto
que la fraccién libre puede ser mayor, no se recomienda el uso de lidocaina en recién nacidos.

5.3 Datos preclinicos sobre seguridad

Los datos de los estudios no clinicos no muestran riesgos especiales para los seres humanos segun los estudios
convencionales de farmacologia de seguridad, toxicidad a dosis repetidas, genotoxicidad, potencial carcinogénico,
toxicidad para la reproduccion y el desarrollo.

En los estudios realizados con animales la toxicidad experimentada después de dosis altas de lidocaina consistié en
efectos sobre los sistemas nervioso central y cardiovascular.

En los estudios de toxicidad para la reproduccion los efectos embriotoxicos o fetotdxicos de la lidocaina se detectaron
en conejos a dosis de 25 mg/kg s.c. A dosis inferiores al rango de toxicidad maternal en ratas la lidocaina no presenta
ningun efecto en el desarrollo postnatal de las crias. No se observé ninguna reduccion de |a fertilidad en ratas macho
o0 hembra con lidocaina. La lidocaina atraviesa la barrera placentaria por simple difusion.

La lidocaina no mostré ningln potencial genotéxico en ensayos de genotoxicidad in vitro e in vivo. No obstante, un
metabolito de la lidocaina, |a 2,6-dimetilanilina, si mostré evidencias de una actividad genotoxica.

"’



No se han realizado estudios sobre el cancer con lidocaina. Se ha mostrado que la 2,6-dimetilanilina posee un
potencial carcinogénico en estudios toxicolégicos preclinicos en los que se evalué la exposicion crénica. La relevancia
clinica de estos hallazgos no esta clara.

. DATOS FARMACEUTICOS

6.1 Lista de Excipientes

- Cloruro de sodio
- Agua para inyeccién

6.2 Incompatibilidades

Lidocaina 1% Solucién Inyectable es incompatible con soluciones que contienen bicarbonato sédico y otras
soluciones alcalinas. Por tanto, no debe mezclarse con éstas.

6.3 Tiempo de Vida atil
3 afios.
6.4 Precauciones Especiales de Conservacién y Manipulacién

Almacénese a temperatura no mayor de 30°C.
Una vez abierto el envase, debe usarse el producto inmediatamente.

No utilizar después de la fecha de vencimiento indicada en el envase.
No utilizar el producto, si observa signos visibles de deterioro.
Manténgase fuera del alcance de los nifios.

6.5 Naturaleza y Contenido del Envase

Caja de cartdn diplex conteniendo 1, 5, 10, 15, 20, 24, 25, 50 y 100 ampollas de Vidrio Tipo 1 incoloro x 2mL, 3mL,
3.5mL, 3.6mL, 4mL, 4.5mLy 5mL.

6.6 Precauciones Especiales de Eliminacion

El producto no utilizado y los materiales que hayan estado en contacto con él, deben ser llevados a un Establecimiento
de Salud para la informacion respectiva sobre la eliminacion adecuada acorde con el Plan de Manejo de Residuos de
este; caso contrario, consulte a su médico o farmacéutico.

- FABRICANTE Y TITULAR DE LA AUTORIZACION DE COMERCIALIZACION

Fabricado por: CSPC OUYI PHARMACEUTICAL CO. LTD. — CHINA.
Para: Drogueria LABORATORIOS AMERICANOS S.A.

DIRECCION Y TELEFONO DE LA EMPRESA PARA MAYOR INFORMACION:
Calle Los Eucaliptos, Lote 1B-A, Z.I. A — Santa Genoveva. Lurin.

Lima — Peru.

Teléf.: 626-8600 Fax: 326-4793

http://www.labot.com.pe
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