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4.

4.1 Anwendungsgebiete

BEZEICHNUNG DES ARZNEIMITTELS

Posterisan® akut 50 mg/g Rektalsalbe

QUALITATIVE UND QUANTITATIVE
ZUSAMMENSETZUNG
1 g Rektalsalbe enthalt 50 mg Lidocain.

Sonstiger Bestandteil mit bekannter Wir-
kung: Cetylalkohol.

Vollstandige Auflistung der sonstigen Be-
standteile siehe Abschnitt 6.1.

DARREICHUNGSFORM

Rektalsalbe
WeiBe, homogene Salbe.

KLINISCHE ANGABEN

— Linderung von Schmerzen im Analbe-
reich vor proktologischer Untersuchung,

— Symptomatische Behandlung von Juck-
reiz und Schmerzen im Analbereich (z. B.
aufgrund von Hamorrhoiden).

Posterisan akut 50 mg/g Rektalsalbe wird
angewendet bei Erwachsenen.

4.2 Dosierung und Art der Anwendung

Dosierung

Die Salbe wird 2- bis 3-mal taglich ange-
wendet. Die Menge richtet sich nach der
GroBe der zu behandelnden Haut- und
Schleimhautpartien. Die Maximaldosis von
2,5 g Salbe (125 mg Lidocain) pro Einzelan-
wendung sollte nicht Uberschritten werden.

Die Salbe darf maximal fir 3 Tage bis zum
Arztbesuch angewendet werden.

Besondere Patientengruppen

Altere Patienten

Es liegen begrenzte Daten zur Wirksamkeit
und Sicherheit von Posterisan akut bei Pa-
tienten ab 65 Jahren vor. Dosisanpassun-
gen bei alteren Patienten sind nicht erfor-
derlich.

Patienten mit eingeschrédnkter Nieren-
funktion

Es wurden keine Klinischen Studien bei
Patienten mit Nierenfunktionsbeeintrachti-
gung durchgefiihrt.

Allerdings ist aufgrund der Art der Anwen-
dung und der sehr niedrigen systemischen
Resorption keine Dosisanpassung erfor-
derlich. Vorsicht ist im Falle einer schweren
Beeintréchtigung der Nieren geboten (siehe
Abschnitt 4.4).

Patienten mit eingeschrénkter Leber-
funktion

Es wurden keine klinischen Studien bei
Patienten mit Beeintrachtigung der Leber
durchgefuhrt.

Allerdings ist aufgrund der Art der Anwen-
dung und der sehr niedrigen systemischen
Resorption keine Dosisanpassung erfor-
derlich. Vorsicht ist im Falle einer schweren
Beeintrachtigung der Leber geboten

(siehe Abschnitt 4.4).

Kinder und Jugendliche

Die Sicherheit von Posterisan akut 50 mg/g
Rektalsalbe ist bei Kindern und Jugend-
lichen unter 18 Jahren nicht erwiesen. Es
liegen keine Daten vor.
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Art der Anwendung

Die Salbe wird morgens und abends sowie
moglichst vor (ca. 30 min) und nach der
Stuhlentleerung auf die zu behandelnden
Haut- und Schleimhautpartien diinn aufge-
tragen und mit dem Finger vorsichtig ein-
gerieben.

FUr den Gebrauch der Salbe im Analkanal
und angrenzenden Enddarm kann der in
den Salbenpackungen enthaltene Appli-
kator mit seitlichen Austrittséffnungen be-
nutzt werden. Mit dessen Hilfe kann die
Salbe gezielt dort abgegeben werden, wo
die Erkrankung hauptsé&chlich lokalisiert ist
und die Schmerzen entstehen.

Wird die Salbe Uber langere Zeit nicht be-
nutzt, sollte der Applikator abgeschraubt
und mit warmem Wasser gereinigt werden.

4.3 Gegenanzeigen

Uberempfindlichkeit gegen den Wirkstoff
oder einen der in Abschnitt 6.1 genannten
sonstigen Bestandteile.

4.4 Besondere Warnhinweise und Vor-

sichtsmaBnahmen fiir die Anwendung

Die Sicherheit und Wirksamkeit von Poste-
risan akut 50 mg/g Rektalsalbe zur langer-
fristigen Behandlung von Schmerzen im
Rahmen des anorektalen Symptomkom-
plexes sind bisher nicht ausreichend be-
legt.

Patienten mit Herzproblemen, schweren
Leber- oder Nierenfunktionsstérungen soll-
ten vor Anwendung von Posterisan akut
50 mg/g Rektalsalbe lhren Arzt konsultie-
ren. Solche Patienten sollten sorgféltig hin-
sichtlich Anzeichen mdglicher toxischer Ef-
fekte Uberwacht werden.

Bei Pilzbefall ist die zusatzliche Anwendung
eines lokal wirksamen Antimykotikums er-
forderlich.

Cetylalkohol kann &rtlich begrenzt Hautrei-
zungen (z. B. Kontaktdermatitis) hervorrufen.

4.5 Wechselwirkungen mit anderen

Arzneimitteln und sonstige
Wechselwirkungen

Lidocain sollte nur mit Vorsicht gleichzeitig
mit Dentalandsthetika und anderen Lokal-
anasthetika oder Substanzen, die struktu-
rell mit Lokalanasthetika vom Amid-Typ
verwandt sind (z.B. Antiarrhythmika der
Klasse IB), verwendet werden, da toxische
Wirkungen additiv sein kénnen.

Es wurden keine spezifischen Wechselwir-
kungsstudien mit Lokalanasthetika und
Antiarrhythmika der Klasse Il durchgefuhrt,
dennoch ist Vorsicht geboten.

Arzneimittel, die den Metabolismus von Li-
docain hemmen (z.B. Cimetidin und Beta-
blocker), kénnen potenziell toxische Plas-
makonzentrationen verursachen, wenn Li-
docain wiederholt in hohen Dosen utber
einen langen Zeitraum verabreicht wird.
Solche Wechselwirkungen sind bei einer
kurzfristigen Behandlung mit Lidocain in
den empfohlenen Dosen klinisch nicht re-
levant.

4.6 Fertilitat, Schwangerschaft und

Stillzeit

Schwangerschaft

Kontrollierte Studien an Schwangeren lie-
gen nicht vor. Bisher gab es keine Hinweise
auf kongenitale Anomalien nach Lidocain-
Exposition in der Schwangerschaft. Tierex-
perimentelle Studien ergaben keine Hinwei-
se auf ein teratogenes Potential von Lido-
cain. Lidocain passiert die Plazenta.
Posterisan akut 50 mg/g Rektalsalbe sollte
in der Schwangerschaft nur angewendet
werden, wenn es unbedingt erforderlich ist.

Stillzeit

Es gibt keine Studien Uber die Anwendung
von Posterisan akut 50 mg/g Rektalsalbe
bei stillenden Frauen. Da Lidocain relativ
schnell und mehr oder weniger vollstandig
in der Leber verstoffwechselt wird, ist zu
erwarten, dass nur sehr geringe Mengen
von Lidocain in die Muttermilch ausge-
schieden werden. Bei bestimmungsgema-
Ber Anwendung von Posterisan akut
50 mg/g Rektalsalbe sind keine Auswirkun-
gen auf gestillte Neugeborene/Kinder zu
erwarten. Posterisan akut 50 mg/g Rektal-
salbe kann wahrend der Stillzeit angewen-
det werden.

Fertilitat

Es liegen keine Daten zum Einfluss auf die
Fertilitat in Bezug auf Lidocain beim Men-
schen vor.

4.7 Auswirkungen auf die Verkehrs-

tiichtigkeit und die Fahigkeit zum
Bedienen von Maschinen

Posterisan akut 50 mg/g Rektalsalbe hat
keinen oder einen zu vernachlassigenden
Einfluss auf die Verkehrstlchtigkeit und die
Fahigkeit zum Bedienen von Maschinen.

4.8 Nebenwirkungen

Siehe Tabelle auf Seite 2

Meldung des Verdachts auf Nebenwirkun-
gen

Die Meldung des Verdachts auf Nebenwir-
kungen nach der Zulassung ist von groBer
Wichtigkeit. Sie ermdglicht eine kontinuier-
liche Uberwachung des Nutzen-Risiko-Ver-
héltnisses des Arzneimittels. Angehdrige
von Gesundheitsberufen sind aufgefordert,
jeden Verdachtsfall einer Nebenwirkung
dem Bundesinstitut fir Arzneimittel und Me-
dizinprodukte, Abt. Pharmakovigilanz, Kurt-
Georg-Kiesinger-Allee 3, D-53175 Bonn,
Website: www.bfarm.de, anzuzeigen.

4.9 Uberdosierung

Falle von Uberdosierungen oder Intoxika-
tionen sind fur Posterisan akut 50 mg/g
Rektalsalbe bisher nicht bekannt. Uner-
wunschte Wirkungen der gleichen Art wie
bei einer absoluten Uberdosierung von pa-
renteral verabreichtem Lidocain kdnnen bei
einer Uberdosierung von Posterisan akut
50 mg/g Rektalsalbe auftreten. Bei den
empfohlenen Dosen ist eine systemische
Toxizitat jedoch sehr unwahrscheinlich. Im
Falle einer Toxizitat ist mit der gleichen
Symptomatik zu rechnen wie bei anderen
Lokalanasthetika, d.h. mit erregenden
ZNS-Symptomen und in schweren Fallen
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Systemorganklasse Sehr haufig Haufig Gelegentlich
(= 1/10) (= 1/100, (= 1/1.000,
<1/10) < 1/100)
Erkrankungen des Durchfall

Gastrointestinaltrakts

Anorektales Unwohlsein (z. B.
leichte Schmerzen), Rétung
(perianales Erythem)

Lokale Uberempfindlichkeits-
reaktionen (z. B. Jucken und
Brennen)

Allgemeine Erkrankungen und
Beschwerden am Verabreichungsort

mit ZNS-Depression und Myokarddepres-
sion.

Bei versehentlicher peroraler Einnahme der
Salbe (Kinder) kann es zu gastrointestina-
len Beschwerden (Bauchschmerzen, Ubel-
keit) kommen, die dann hinsichtlich toxi-
scher systemischer Effekte Uberwacht
werden mussen.

Symptome systemischer Toxizitdt bei
massiver Uberdosierung mit Lidocain
Verschwommenes  Sehen,  Schwindel,
Ubelkeit, Zittern, Bradykardie und Hypoto-
nie und im Falle einer schweren Uberdosie-
rung Asystolie, Apnoe, Krampfanfélle, Ko-
ma, Herzstillstand, Atemstillstand und so-
gar Tod.

Ein spezifisches Antidot existiert fur Lidocain
nicht.

. PHARMAKOLOGISCHE EIGEN-
SCHAFTEN

5.1 Pharmakodynamische Eigenschaften

Pharmakotherapeutische Gruppe: Mittel zur
Behandlung von Hamorrhoiden und Anal-
fissuren zur topischen Anwendung, Lokal-
anéasthetika, ATC-Code: CO5ADO1

Wirkmechanismus

Lidocain ist ein Lokalanéasthetikum vom
Saureamid-Typ. Es blockiert die Bildung
und Weiterleitung von Nervenimpulsen
durch reversible Reduktion der bei der
Reiztibertragung erhéhten Membranper-
meabilitdt peripherer Nervenzellen flr Natri-
umionen.

Diese Wirkung wird durch Bindung und An-
lagerung des Lokalanasthetikums an die
Phospholipid-Strukturen der Membranen
der Natriumionenkanéle und der dadurch
bewirkten Membranstabilisierung im intak-
ten Zustand hervorgerufen. Es kommt zur
Blockierung des lonenaustauschsystems,
zur Hemmung des Natriumioneneinstroms
und zu einer Verdréngung von Kalzium-
ionen. Die Dauer des Kontakts bestimmt
die Wirkdauer des Medikaments.

Pharmakodynamische Wirkungen

Durch die Hemmung der Erregbarkeit der
schmerzvermitteinden sensiblen Endorga-
ne begrenzt Lidocain das Schmerzempfin-
den lokal und setzt es reversibel herab. In-
dividuell in sehr unterschiedlichem Ausmali
gilt dies in weiterer Reihenfolge auch flr
das Kalte-, Warme-, Beruhrungs- und
Druckempfinden. Daraus ergibt sich die
topische Anwendung bei Wundschmerz.

5.2 Pharmakokinetische Eigenschaften

Resorption
Die Bioverfugbarkeit von Lidocain betragt
nach rektaler Verabreichung ca. 50-70 %.

Nach wiederholter Verabreichung (dreimal
téglich Uber drei Tage) von 2,5 g Posterisan
akut 50 mg/g Rektalsalbe (entsprechend
125 mg Lidocain) lag das geometrische
Mittel der AUC bei 503,8 ng/ml-h (t = 6 h)
und das geometrische Mittel der C.. bei
1459 ng/ml.  Die Cpax wurde nach
1,83 Stunden erreicht.

Die systemische Wirkung von Lidocain be-
ginnt bei einer Plasmakonzentration von
1.500 ng/ml, und die ersten toxischen Wir-
kungen werden bei Konzentrationen Uber
3.000 bis 5.000 ng/ml beobachtet. Kon-
vulsion und kardiovaskuldre Toxizitat kon-
nen ab Serumkonzentrationen Uber 8.000
bis 10.000 ng/ml auftreten. Somit blieben
die Lidocainspiegel nach rektaler Verabrei-
chung von Posterisan akut 50 mg/g Rek-
talsalbe deutlich unter den systemisch
wirksamen Blutspiegeln.

Verteilung

Lidocain bindet bis zu ca. 70 % an Plasma-
proteine, einschlieBlich Alpha-1-Saure-Gly-
koprotein (AAG). Lidocain passiert die Pla-
zenta und die Blut-Hirn-Schranke.

Biotransformation

Lidocain wird weitgehend in der Leber und
in geringerem AusmaB in der Haut metabo-
lisiert. Die Dealkylierung zu Monoethylglyci-
nexylidid (MEGX) wird sowohl durch
CYP1A2 als auch durch CYP3A4 vermittelt.
MEGX wird zu 2,6-Dimethylanilin und Glyci-
nexylidid (GX) metabolisiert. Die Aktivitat
von MEGX entspricht zu 80-90 % der von
Lidocain bei vergleichbarer Toxizitat. GX
weist eine 10%ige Aktivitat von MEGX auf.
Bei Lebererkrankungen kann die Metaboli-
sierungsrate auf 10 bis 50 % des Normal-
werts abfallen.

Elimination

Lidocain wird hauptsachlich als Metaboli-
ten mit dem Urin ausgeschieden. Bis zu
10% werden unverandert mit dem Urin
ausgeschieden. Die Serum-Halbwertszeit
nach wiederholter Verabreichung (dreimal
téglich Uber drei Tage) von 2,5 g Posterisan
akut 50 mg/g Rektalsalbe betrug 3,38 h.
Eine verminderte Clearance von Lidocain
wurde bei Patienten mit Herzinsuffizienz,
alkoholbedingten Lebererkrankungen und
chronischer oder viraler Hepatitis nachge-
wiesen. Bei Patienten mit eingeschrankter
Nierenfunktion zeigten sich nach topischer
Lidocain-Applikation starke interindividuelle
Unterschiede in der Clearance, jedoch kei-
ne klinisch relevanten Effekte.

5.3 Praklinische Daten zur Sicherheit

Systematische Untersuchungen zur Toxi-
kologie mit Posterisan akut 50 mg/g Rek-
talsalbe liegen nicht vor.

6.

6.1 Liste der sonstigen Bestandteile

6.2 Inkompatibilitaten

6.3 Dauer der Haltbarkeit

Die Prifung der lokalen Toxizitét von Lido-
cain an verschiedenen Tierspezies hat kei-
ne Hinweise auf irreversible Gewebescha-
den ergeben.

Es liegen zahlreiche Untersuchungen an
unterschiedlichen Tierarten zur akuten To-
xizitdt von Lidocain vor. Ausgepragte Ef-
fekte auf das ZNS wurden im Dosisbereich
um 5mg/kg nach intravendser und
30-50 mg/kg nach subkutaner Applika-
tion beobachtet. In héheren Dosen traten
dann Todesfalle vor allem durch Konvulsio-
nen auf.

Die beim Menschen ermittelte toxische (kar-
diovaskulare oder zentralnervése Symp-
tome) Plasmakonzentration resp. Krampf-
schwellendosis von Lidocain  wird mit
5 pg/ml bis > 10 pg/ml Blutplasma angege-
ben.

Es gibt Hinweise, dass ein bei der Ratte,
moglicherweise auch beim Menschen, aus
Lidocain entstehendes Stoffwechselpro-
dukt, 2,6-Xylidin, mutagene Wirkungen ha-
ben konnte. Diese Hinweise ergeben sich
aus In-vitro-Tests, in denen dieser Metabo-
litin sehr hohen, nahezu toxischen Konzen-
trationen eingesetzt wurde. Daflr, dass
auch die Muttersubstanz Lidocain selbst
mutagen ist, gibt es derzeit keinen Anhalts-
punkt.

In einer Kanzerogenitatsstudie mit trans-
plazentarer Exposition und nachgeburt-
licher Behandlung der Tiere tber 2 Jahre
mit sehr hohen Dosen 2,6-Xylidin an Ratten
wurden in diesem hochempfindlichen Test-
system bdsartige und gutartige Tumoren
vor allem in der Nasenhdhle (Ethmoturbina-
lia) beobachtet. Eine Relevanz dieser Be-
funde fUr den Menschen erscheint nicht
vollig unwahrscheinlich. Daher sollte Lido-
cain nicht Uber l&angere Zeit in hohen Dosen
verabreicht werden.

Studien zur Reproduktionstoxizitdt gaben
keine Hinweise auf teratogene Wirkungen
der Substanz. Bei der Ratte wurden nach
prénataler Lidocain-Exposition Verhaltens-
anderungen beschrieben.

PHARMAZEUTISCHE ANGABEN

Cetylalkohol
Macrogole
gereinigtes Wasser

Nicht zutreffend.

3 Jahre

Haltbarkeit nach Anbruch: 6 Monate
009683-72639-100
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6.4 Besondere VorsichtsmaBnahmen
fiir die Aufbewahrung

Nicht tUber 30°C lagern.

6.5 Art und Inhalt des Behaltnisses

Aluminiumtuben
OP mit 25 g Rektalsalbe
OP mit 50 g Rektalsalbe

Es werden mdglicherweise nicht alle Pa-

ckungsgréBen in den Verkehr gebracht.
6.6 Besondere VorsichtsmaBnahmen

fiir die Beseitigung

Keine besonderen Anforderungen.

7. INHABER DER ZULASSUNG

DR. KADE Pharmazeutische Fabrik GmbH
RigistraBe 2
12277 Berlin
Telefon: +49 30 72082-0
Telefax: +49 30 72082-200
E-Mail: info@kade.de
www.kade.de
8. ZULASSUNGSNUMMER
6077267.00.00
9. DATUM DER ERTEILUNG DER

ZULASSUNG/VERLANGERUNG
DER ZULASSUNG

08. Juni 2005

10. STAND DER INFORMATION
Mai 2025

11. VERKAUFSABGRENZUNG
Apothekenpflichtig

Rote Liste Service GmbH

www.fachinfo.de

Mainzer Landstrale 55
60329 Frankfurt

009683-72639-100 3
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