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I - IDENTIFICACAO DO MEDICAMENTO

Xylestesin® Geleia 2% (20mg/g)
cloridrato de lidocaina

APRESENTACOES
Geleia estéril 20 mg/g em embalagens contendo 10 bisnagas de 30g + aplicadores e caixa contendo 10 estojos Sterile-Pack®
com seringas preenchidas com 10g.

USO URETRAL
USO ADULTO E PEDIATRICO ACIMA DE 5 ANOS (vide Posologia)

COMPOSICAO
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* equivalente a 21,33 mg de cloridrato de lidocaina monoidratado

Cada 5 g de geleia contém 106,65 mg de cloridrato de lidocaina monoidratado (equivalente a 86,5 mg de lidocaina)
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Excipiente: hietelose, metilparabeno, hidréxido de sodio, agua para injetaveis.

I1- INFORMAGOES TECNICAS AOS PROFISSIONAIS DE SAUDE

1. INDICACOES

Xylestesin® (cloridrato de lidocaina) geleia 2% ¢ indicada como anestésico de superficie e lubrificante para:

- A uretra feminina e masculina durante cistoscopia, cateterizacdo, exploracdo por sonda e outros procedimentos
endouretrais.

- O tratamento sintomatico da dor em conexdo com cistite e uretrite.

2. RESULTADOS DE EFICACIA

Valkevic DS et al., em um estudo com 18 pacientes submetidos a cistoscopia sob anestesia topica via intrauretral, usando-
se 10 mL de lidocaina na forma farmacéutica geleia a 2% 5 minutos antes do procedimento, obteve o resultado a seguir:
menor grau de dor nos pacientes que receberam lidocaina na forma farmacéutica geleia em relacdo aqueles que nao
receberam (pela escala analégica visual de dor 1,6 e 4,87, respectivamente). Os autores concluiram que a lidocaina na
forma farmacéutica geleia a 2% ¢é efetiva e tolerada pelos pacientes nos procedimentos de cistoscopia (Valkevic DS et al.
Pharmacology & Toxicology 2001; 89(suppl 1): 135-6, abs 546).

3. CARACTERISTICAS FARMACOLOGICAS

Propriedades Farmacodinamicas

Cloridrato de lidocaina promove anestesia rapida e profunda da mucosa e lubrificacdo que reduz a friccdo. E uma base
hidrossoltvel, caracterizada pela alta viscosidade e baixa tensdo superficial, que proporciona contato intimo e prolongado
do anestésico com o tecido, produzindo anestesia eficiente de longa duracdo (aproximadamente 20-30 minutos).
Geralmente o inicio de acédo é rapido (dentro de 5 min, dependendo da area de aplicacdo).

A lidocaina, assim como outros anestésicos locais, causa um blogueio reversivel da propagacdo do impulso ao longo das
fibras nervosas através da inibicdo do movimento de ions s6dio para dentro das membranas nervosas. Presume-se que
anestésicos locais do tipo amida atuem dentro dos canais de sddio das membranas nervosas.

Anestésicos locais podem também ter efeitos similares nas membranas excitaveis do cérebro e miocéardio. Se uma
quantidade excessiva do farmaco atingir a circulacdo sistémica rapidamente, poderdo aparecer sinais e sintomas de
toxicidade, provenientes dos Sistemas Cardiovascular e Nervoso Central.

A toxicidade no Sistema Nervoso Central (SNC) (ver item 10. Superdose) geralmente precede os efeitos cardiovasculares,
uma vez que ela ocorre em niveis plasméaticos mais baixos. Efeitos diretos dos anestésicos locais no coragdo incluem
conducdo lenta, inotropismo negativo e, possivelmente, parada cardiaca.
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Propriedades Farmacocinéticas

A lidocaina é absorvida apés aplicacéo topica em mucosas. A velocidade e a extensdo da absorcédo dependem da dose total
administrada e da concentracgdo, do local de aplicag8o e da duracdo da exposicdo. Geralmente, a velocidade de absor¢éo de
agentes anestésicos locais apés aplicagdo topica € mais rapida ap6s administragdo intratraqueal e bronquial. A lidocaina
também é bem absorvida no trato gastrointestinal, mas pouco farmaco intacto aparece na circulagdo devido a
biotransformacé&o no figado.

Normalmente, cerca de 65 % da lidocaina liga-se as proteinas plasmaticas. Os anestésicos locais do tipo amida ligam-se

principalmente a alfa-1-glicoproteina &cida, mas também a albumina.
A lidocaina atravessa as barreiras hematoencefélica e placentaria, presumivelmente por difusdo passiva.

A principal via de eliminagdo da lidocaina é por metabolismo hepatico. A via priméria da lidocaina em humanos é a N-
desalquilagdo a monoetilglicinexilidina (MEGX) seguida por hidrdlise & 2,6-xilidina e hidroxilagdo a 4-hidroxi-2,6-
xilidina. MEGX ainda pode ser desalquilada para glicinexilidina (GX). As a¢0es farmacoldgicas/toxicolégicas de MEGX e
GX sao similares, mas menos potentes do que as da lidocaina. GX tem uma meia-vida maior (cerca de 10 h) que a lidocaina
e pode se acumular durante a administracdo prolongada. Aproximadamente 90% da lidocaina administrada
intravenosamente é excretada na forma de varios metabdlitos e menos de 10 % é excretada inalterada na urina. O
metabo6lito primério na urina é um conjugado de 4-hidroxi-2,6-xilidina, respondendo por cerca de 70-80% da dose
excretada na urina.

A meia-vida de eliminacdo da lidocaina seguida de uma injegdo intravenosa em bolus é tipicamente 1,5 a 2 horas. Devido a
répida velocidade em que a lidocaina é metabolizada, qualquer condicdo que afete a funcdo hepética pode alterar a cinética
da lidocaina. A meia-vida pode ser prolongada duas vezes ou mais em pacientes com disfuncéo hepatica. A disfuncgéo renal
ndo afeta a cinética da lidocaina, mas pode aumentar o acimulo de metabdlitos.

Fatores como acidose e 0 uso de estimulantes e depressores do SNC influenciam os niveis de lidocaina no SNC necessarios
para produzir a manifestacéo de efeitos sistémicos. ReacBes adversas objetivas tornam-se muito mais aparentes com niveis
venosos plasmaticos superiores a 6,0 mcg de base livre por mL.

Dados de seguranca pré-clinica

A toxicidade observada apds altas doses de lidocaina em estudos com animais consistiu em efeitos nos Sistemas Nervoso
Central e Cardiovascular. Em estudos de toxicidade reprodutiva, nenhuma relacdo do farmaco com os efeitos foi observada,
nem a lidocaina mostrou potencial mutagénico nos testes de mutagenicidade in vitro ou in vivo. Nao foram feitos estudos
de cancer com lidocaina, devido ao local e a duracdo do uso deste farmaco.

Testes de genotoxicidade com lidocaina ndo mostraram evidéncias de potencial mutagénico. O metabélito da lidocaina,
2,6-xilidina, mostrou uma fraca evidéncia de atividade em alguns testes mutagénicos. O metabdlito 2,6-xilidina mostrou
ndo ter potencial carcinogénico em estudos pré-clinicos toxicolégicos avaliando exposicdo cronica. Os riscos potenciais
comparando a exposi¢do maxima humana calculada a partir do uso intermitente da lidocaina, com a exposicdo usada em
estudos pre-clinicos, indicam uma ampla margem de seguranca do uso clinico.

4. CONTRAINDICACOES

Cloridrato de lidocaina geleia 2% é contraindicado:

- Em pacientes com hipersensibilidade conhecida aos anestésicos locais do tipo amida ou aos outros componentes da
férmula;

- Em pacientes com hipersensibilidade ao metil ou propilparabeno ou ao seu metab6lito, o &cido paraminobenzédico
(PABA). Formulagbes de lidocaina contendo parabenos devem ser evitadas em pacientes alérgicos a anestésicos locais do
tipo éster ou ao seu metabdlito PABA.

5. ADVERTENCIAS E PRECAUCOES

Doses excessivas de medicamentos com lidocaina ou pequenos intervalos entre as doses podem resultar em niveis
plasméticos altos e reacdes adversas graves. Os pacientes devem ser instruidos a aderir estritamente a posologia
recomendada. O controle das reacBes adversas graves pode requerer 0 uso de equipamento de ressuscitacdo, oxigénio e

outros farmacos para ressuscitagdo (ver item 10. Superdose).
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A absorcdo em superficies e mucosas lesionadas é relativamente alta. Apo6s a instilagdo na uretra e bexiga, a absorcédo é
baixa. Cloridrato de lidocaina geleia 2% deve ser usada com cuidado em pacientes com mucosa traumatizada e/ou sepse no
local da aplicagéo.

Pacientes tratados com farmacos antiarritmicos classe 111 (ex.: amiodarona), devem ser mantidos sob vigilancia cuidadosa e
o monitoramento do ECG deve ser considerado, uma vez que os efeitos cardiacos podem ser aditivos.

Se a dose ou a administragdo resultar em altos niveis sanguineos, é provavel que alguns pacientes necessitem de atengdo
especial para prevenir efeitos adversos potencialmente perigosos:

- Pacientes com bloqueio cardiaco parcial ou completo.

- Pacientes idosos e pacientes debilitados.

- Pacientes com doenca hepatica avancada ou disfuncéo renal grave.

- Pacientes com bradicardia.

- Pacientes com choque grave.

- Pacientes com epilepsia.

Cloridrato de lidocaina é possivelmente um porfirinogénico e deve ser somente prescrito a pacientes com porfiria aguda em
indicacOes fortes ou urgentes. Precaucfes apropriadas devem ser tomadas para todos os pacientes porfiricos.
Outros locais de administracdo ndo recomendados devem ser evitados devido aos efeitos indesejaveis desconhecidos.

Efeitos sobre a capacidade de dirigir veiculos e operar maquinas: dependendo da dose do anestésico local, pode haver
um efeito muito leve na funcdo mental e pode prejudicar temporariamente a locomoc&o e coordenag&o.

Uso durante a gravidez e lactacéo

Categoria de risco na gravidez: B.
Este medicamento ndo deve ser utilizado por mulheres gravidas sem orientagdo médica ou do cirurgido-dentista.

A lidocaina atravessa a barreira placentaria e pode penetrar nos tecidos fetais.

E razoavel presumir que tem sido administrada lidocaina a um grande nimero de mulheres gravidas e mulheres em idade
fértil. Até o momento, nenhum distdrbio especifico do processo reprodutivo foi relatado, por exemplo, nenhum aumento da
incidéncia de més-formacbes ou outros efeitos nocivos diretos ou indiretos ao feto.

Da mesma forma que outros anestésicos locais, a lidocaina pode passar para o leite materno, mas em pequenas quantidades
e, geralmente, ndo hé riscos de afetar o neonato.

6. INTERACOES MEDICAMENTOSAS

A lidocaina deve ser usada com precaugdo em pacientes recebendo agentes estruturalmente relacionados aos anestésicos
locais, uma vez que os efeitos toxicos sao aditivos.

Estudos de interacBes especificas com lidocaina e farmacos antiarritmicos classe Il (ex.: amiodarona) ndo foram
realizados, porém deve-se ter cuidado (ver item 5. Adverténcias e Precauces).

Farmacos que reduzem a depuracdo plasmatica de lidocaina (ex.: cimetidina ou betabloqueadores) podem causar
concentragBes plasmaticas potencialmente téxicas quando a lidocaina é administrada em altas doses e repetidamente por
um longo periodo. Tais interagdes, entretanto, ndo tem importancia clinica relevante durante o tratamento em curto prazo
com lidocaina nas doses recomendadas.

7. CUIDADOS DE ARMAZENAMENTO DO MEDICAMENTO

Xylestesin® (cloridrato de lidocaina) geleia 2% deve ser conservado em embalagem fechada, em temperatura ambiente,
entre 15° e 30°C.

O prazo de validade é de 24 meses a partir da data de fabricacdo impressa na embalagem.

Numero de lote e datas de fabricacéo e validade: vide embalagem.
N&o use medicamento com o prazo de validade vencido. Guarde-o em sua embalagem original.
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Como a geleia é estéril, deve ser utilizada apenas uma vez.
Caracteristicas fisicas: geleia incolor isenta de bolhas de ar e particulas estranhas.

Antes de usar, observe o aspecto do medicamento.
Todo medicamento deve ser mantido fora do alcance das criancas.

8. POSOLOGIA E MODO DE USAR
Cloridrato de lidocaina deve ser administrada por via uretral.
Como para qualquer anestésico local, as reacdes e complicagGes sdo evitadas utilizando-se a menor dose eficaz.

Cloridrato de lidocaina proporciona anestesia imediata e profunda das mucosas, fornecendo anestesia efetiva de longa
duracéo (aproximadamente 20-30 minutos). A anestesia geralmente ocorre rapidamente (dentro de 5 minutos dependendo
da érea de aplicagdo).

Como qualquer anestésico local, a seguranca e eficacia da lidocaina dependem da dose apropriada, da técnica correta,
precaucdes adequadas e facilidade para emergéncias.

As seguintes recomendac@es de dose devem ser consideradas como um guia. A experiéncia do clinico e conhecimento do
estado fisico do paciente sdo importantes para calcular a dose necessaria.

As concentracdes plasmaticas de lidocaina apés a instilacdo da geleia na uretra intacta e bexiga, em doses de até 800 mg,
sdo razoavelmente baixas e inferiores aos niveis toxicos.

Nos pacientes idosos, pacientes debilitados, pacientes com doencas agudas ou pacientes com sepse, deve-se adequar as
doses de acordo com a idade, peso e condigéo fisica.

Em criangas com idade entre 5 a 12 anos, a dose ndo deve exceder 6 mg/kg.
Criancas com mais de 12 anos de idade podem receber doses proporcionais ao seu peso e idade.
N&o se deve administrar mais do que quatro doses em um periodo de 24 horas.

Uretra Masculina (bisnaga)

1- Lavar e desinfetar o meato.

2- Retirar o cone plastico estéril do seu invélucro e atarraxa-lo ao tubo.

3- Introduzir a extremidade do cone no meato e fix4-lo pelos dedos colocados no sulco balano-prepucial.

4- Injetar espremendo a bisnaga lentamente até que o paciente tenha a sensagdo de tensdo ou até ter usado quase a
metade do conteldo da bisnaga (15g).

5- Aplicar uma pinga peniana por alguns minutos, ap6s o qual o restante da geleia pode ser instilado. A anestesia é
suficiente para cateterismos.

6- Quando a anestesia é especialmente importante, por exemplo, durante sondagem ou cistoscopia, pode-se instilar o
restante da geleia, pedindo ao paciente que se esforce como se fosse urinar. A geleia passard a uretra posterior.
Aplica-se uma pinga peniana e espera-se por 5-10 minutos. Um pouco de geleia pode ser aplicada na sonda ou no
cistoscopio servindo como lubrificante.

Uretra Masculina (seringa)

1- Lavar e desinfetar o meato.

2- Retirar a seringa estéril do seu invélucro e retirar a tampa no momento da aplicacéo.

3- Introduzir a extremidade da seringa no meato e fixa-lo pelos dedos colocados no sulco balano-prepucial.

4- Injetar o conte(ido da seringa lentamente até que o paciente tenha a sensacdo de tensao.

5-  Aplicar uma pinga peniana por alguns minutos, apds o qual o restante da geleia pode ser instilado. A anestesia é
suficiente para cateterismos.

6- Quando a anestesia é especialmente importante, por exemplo, durante sondagem ou cistoscopia, pode-se instilar o
restante da geleia, pedindo ao paciente que se esforce como se fosse urinar. A geleia passard a uretra posterior.
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Aplica-se uma pinga peniana e espera-se por 5-10 minutos. Um pouco de geleia pode ser aplicada na sonda ou no
cistoscopio servindo como lubrificante.

Uretra Feminina
Instilar 3-5 g da geleia. Para obter-se a anestesia adequada, deve-se aguardar alguns minutos para realizar o exame.

O aplicador uretral e o conte(ido da bisnaga séo estéreis, usar de uma sé vez.
O conteddo da seringa € estéril, usar de uma sé vez.

9. REACOES ADVERSAS
Reacdes adversas por ordem decrescente de gravidade:

1. Toxicidade sistémica aguda:

A lidocaina pode causar efeitos toxicos agudos se altos niveis sistémicos ocorrerem devido a rapida absor¢ao ou superdose
(ver itens 3.Caracteristicas Farmacolégicas e 10.Superdose).

As reacBes adversas sistémicas sdo raras e podem resultar de niveis plasmaticos elevados devido a dose excessiva, a rapida
absorcdo, a hipersensibilidade, a idiossincrasia ou a reduzida toleréncia do paciente.

As reacBes podem ser:

- Reacdes do Sistema Nervoso Central, as quais incluem: nervosismo, tontura, convulsdes, inconsciéncia e, possivelmente,
parada respiratéria.

- ReacBes cardiovasculares, as quais incluem: hipotensdo, depressdo miocardica, bradicardia e, possivelmente, parada
cardiaca.

2. Reac0es alérgicas:

Reacdes alérgicas (nos casos mais graves, choque anafilatico) aos anestésicos locais do tipo amida séo raras (< 1/1000).
Outros constituintes da geleia, por exemplo metilparabeno, também podem causar este tipo de reagdo.

Em casos de eventos adversos, notifique pelo Sistema VigiMed, disponivel no Portal da Anvisa.

10. SUPERDOSE

Toxicidade sistémica aguda
Reac0es tdxicas originam-se principalmente nos Sistemas Nervoso Central e Cardiovascular.
A toxicidade no SNC é uma resposta gradativa com sinais e sintomas de gravidade ascendente.

Os primeiros sintomas sdo parestesia perioral, dorméncia da lingua, tonturas, hiperacusia e zumbido. Distdrbios visuais e
tremores musculares sdo mais graves e precedem o aparecimento de convulses generalizadas. Inconsciéncia e convulsdes
do tipo grande mal podem aparecer em seguida e, podem durar alguns segundos até varios minutos. Hipéxia e hipercarbia
ocorrem rapidamente ap6s as convulsdes devido ao aumento da atividade muscular, junto com interferéncia na respiracao
normal. Em casos graves pode ocorrer apneia. A acidose aumenta os efeitos toxicos dos anestésicos locais.

A recuperacdo é devido a redistribuicdo e metabolismo do anestésico local a partir do SNC. A recuperacdo pode ser rapida,
a ndo ser que grandes quantidades do farmaco tenham sido administradas.

Os efeitos cardiovasculares sdo observados somente em casos com altas concentragdes sistémicas. Hipotensdo grave,
bradicardia, arritmia e colapso cardiovascular podem ser os resultados em tais casos.

Os efeitos toxicos cardiovasculares sdo geralmente precedidos por sinais de toxicidade no SNC, a menos que 0 paciente
esteja recebendo um anestésico geral ou esteja fortemente sedado com farmacos, tais como benzodiazepinicos ou
barbitdricos.
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Tratamento da toxicidade aguda
Se ocorrer toxicidade sistémica, os sinais sdo de natureza similar aqueles encontrados na administragdo de anestésicos
locais por outras vias.

A toxicidade dos anestésicos locais se manifesta por sintomas de excitacdo do sistema nervoso e, em casos mais graves,
depressdo cardiovascular e do SNC.

Os sintomas neuroldgicos graves (convulsdes, depressdo do SNC) devem ser tratados sintomaticamente por meio de
suporte respiratério e administragdo de farmacos anticonvulsivantes.

Se ocorrer parada circulatoria, deve-se instituir imediatamente ressuscitacéo cardiopulmonar.
Oxigenagdo 6tima, ventilacdo e manutencao da circulacdo, como também tratamento da acidose, sdo de vital importancia.

Em caso de intoxicacdo ligue para 0800 722 6001, se vocé precisar de mais orientacgdes.
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