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1.

BEZEICHNUNG DES ARZNEIMITTELS
procain-Loges® 1% Injektionsflasche

Wirkstoff: Procainhydrochlorid

. QUALITATIVE UND QUANTITATIVE

ZUSAMMENSETZUNG

1 ml Injektionslésung enthalt den Wirkstoff:
Procainhydrochlorid 10 mg

Die vollstandige Auflistung der sonstigen
Bestandteile siehe Abschnitt 6.1.

. DARREICHUNGSFORM

Injektionslésung

. KLINISCHE ANGABEN

4.1 Anwendungsgebiete

procain-Loges® 1% Injektionsflasche ist
angezeigt zur intracutanen Anwendung an
der gesunden Haut im Rahmen neuralthe-
rapeutischer Anwendungsprinzipien.

4.2 Dosierung,

Art und Dauer der Anwendung

Grundsatzlich gilt, dass nur die kleinste
Dosis verabreicht werden darf, mit der die
gewlinschte ausreichende Nervenblockade
erreicht wird. Die Dosierung ist entspre-
chend den Besonderheiten des Einzelfalls
individuell vorzunehmen.

Soweit nicht anders verordnet, gilt folgende
Dosierungsempfehlung  fir  Jugendliche
Uber 15 Jahren und Erwachsene mit einer
durchschnittlichen KdrpergroBe:

Hautquaddeln pro Quaddel bis zu 10 mg
entsprechend 1 ml Lésung

Die empfohlene Maximaldosis bei einzeiti-
ger Anwendung in Geweben, aus denen
eine schnelle Aufnahme von Arzneistoffen
erfolgt, betragt 500 mg Procain (entspre-
chend 50 ml procain-Loges® 1 % Injektions-
flasche). Bei Anwendung im Kopf-, Hals-
und Genitalbereich betragt die empfohlene
einzeitige Maximaldosis 200 mg Procain
(innerhalb von 2 Stunden).

Bei Patienten mit bestimmten Vorerkran-
kungen (GeféBverschlissen, Arteriosklero-
se oder Nervenschadigung bei Zucker-
krankheit) ist die Dosis ebenfalls um ein
Drittel zu verringern. Bei eingeschréankter
Leber- oder Nierenfunktion k&nnen beson-
ders bei wiederholter Anwendung erhéhte
Plasmaspiegel auftreten. In diesen Fallen
wird ebenfalls ein niedrigerer Dosisbereich
empfohlen.

Art und Dauer der Anwendung
procain-Loges® 1% Injektionsflasche wird
im Rahmen der Neuraltherapie in die ge-
sunde Haut (intracutan) injiziert.

procain-Loges® 1 % Injektionsflasche soll-
te nur von Personen mit entsprechenden
Kenntnissen zur erfolgreichen Durchfih-
rung der jeweiligen Anwendungen injiziert
werden.

Grundsatzlich gilt, dass bei kontinuierlicher
Anwendung nur niedrig konzentrierte LO-
sungen von Procainhydrochlorid appliziert
werden.

Soweit die anzuwendende Menge von pro-
cain-Loges® Injektionsflasche das Volu-
men von 15 ml vorraussichtlich Uberschrei-
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tet, ist eine konservierungsmittelfreie LO-
sung vorzuziehen, um die Applikation gro-
Ber Mengen des Konservierungsmittels zu
vermeiden.

Bei der Entnahme aus dem Mehrfachent-
nahmebehaltnis ist streng auf sterile Kaute-
len zu achten. Vor der Anwendung ist die
Durchstechflasche mit Desinfektionsspray
Zu reinigen.

Keine Kantlen in der angebrochenen L6-
sung belassen.

Eine wiederholte Anwendung dieses Arz-
neimittels kann aufgrund einer Tachyphyla-
xie (rasche Toleranzentwicklung gegentber
dem Arzneimittel) zu reversiblen Wirkungs-
einbuBen flhren.

Die Injektionslésung ist nach erstmaliger
Entnahme 4 Wochen haltbar. Nicht ver-
brauchte Reste sind zu verwerfen.

4.3 Gegenanzeigen

In der Gebrauchsinformation wird der

Patient auf folgendes hingewiesen:

procain-Loges® 1% Injektionsflasche darf

nicht angewendet werden bei:

~ Uberempfindlichkeit gegentiber Procain-
hydrochlorid, Lokalandsthetika vom Es-
ter-Typ, Sulfonamide, Benzoeséure (Pa-
rabene) (siehe auch Abschnitt 4.4) oder
einem der sonstigen Bestandteile;

— bei bekanntem Mangel an Pseudocholi-
nesterase mit der Folge erheblich herab-
gesetzter Enzymaktivitat;

— zur intraarteriellen, periduralen oder spi-
nalen Injektion

4.4 Besondere Warnhinweise und Vor-
sichtsmaBnahmen fiir die Anwendung

procain-Loges® 1% Injektionsflasche darf
nur mit besonderer Vorsicht angewendet
werden

bei Myasthenia gravis

bei Stérungen des Herz-Reizleitungs-
systems

bei Herzinsuffizienz

zur Injektion in ein entziindetes (infizier-
tes) Gebiet

Vor einer Lokalandsthesie ist grundsatzlich
auf eine gute Aufflllung des Kreislaufes zu
achten. Bestehende Hypovoldmien mus-
sen behoben werden.

Ist eine Allergie gegen Procain bekannt, so
kann eine Kreuzallergie gegenlber anderen
Ester-Lokalanasthetika und chemisch ver-
wandten Substanzen in Form einer Para-
gruppenallergie auftreten. Chemische Ba-
sis dieser Gruppenallergie ist eine an den
Benzolring gebundene Amino- bzw. Hydro-
xylgruppe, die sich in Parastellung zu den
anderen Resten befindet. Auch bei cutaner
Form der Procain-Allergie kann sich eine
Gruppenallergie entwickeln mit entspre-
chenden Symptomen auf Sulfonamide,
orale Antidiabetika, bestimmte Farbstoffe,
Roéntgenfilmentwickler usw. Bei bekannter
Allergie gegen Sulfonamide ist eine kreuz-
allergische Reaktion auf Procain nicht aus-
zuschlieBen.

Bei Patienten mit Pseudocholinesterase-
Mangel und erheblich herabgesetzter En-
zymaktivitdt muss verstarkt mit toxischen
Symptomen bei Procain-Applikation ge-
rechnet werden.

Grundsatzlich ist vor der Injektion eines
Lokalanasthetikums darauf zu achten, dass
das Instrumentarium zur Wiederbelebung
(z. B. zur Freihaltung der Atemwege und zur
Sauerstoffzufuhr) und die Notfallmedikation
zur Therapie toxischer Reaktionen sofort
verfigbar sind. Alle MaBnahmen zur Beat-
mung, antikonvulsiven Therapie und Re-
animation mussen vorhanden sein.

Bei Anwendung im Hals-Kopf-Bereich be-
steht ein hoherer Gefahrdungsgrad, weil
das Risiko fur zentralnervose Intoxikations-
symptome erhoht ist.

Zur Vermeidung von Nebenwirkungen soll-

ten folgende Punkte beachtet werden:

— Bei Risikopatienten und bei Verwendung
hoherer Dosierungen (mehr als 25 % der
maximalen Einzeldosis bei einzeitiger
Gabe) intravendsen Zugang fir Infusion
anlegen (Volumensubstitution).

— Dosierung so niedrig wie mdoglich wahlen.

— Keinen Vasokonstriktorzusatz verwen-
den (s. Dosierungsanleitung)

— Vor Injektion sorgfaltig in zwei Ebenen
aspirieren (Drehung der Kantle).

— Korrekte Lagerung des Patienten be-
achten.

— Vorsicht bei Injektion in infizierte Berei-
che (aufgrund verstarkter Resorption bei
herabgesetzter Wirksamkeit).

— Injektion langsam vornehmen.

— Blutdruck, Puls und Pupillenweite kon-
trollieren.

— Allgemeine und spezielle Kontraindika-
tionen sowie Wechselwirkungen mit an-
deren Mitteln beachten.

Es ist zu beachten, dass unter Behandlung
mit  Blutgerinnungshemmern  (Antikoagu-
lanzien, wie z.B. Heparin), nichtsteroidalen
Antirheumatika oder Plasmaersatzmitteln
nicht nur eine versehentliche GefaBverlet-
zung im Rahmen der Schmerzbehandlung
zu ernsthaften Blutungen fUhren kann, son-
dern dass allgemein mit einer erhdhten
Blutungsneigung gerechnet werden muss.
Ggf. sollten die Blutungszeit und die par-
tielle Thromboplastinzeit (PTT), rsp. akti-
vierte partielle Thromboplastinzeit (aPTT)
bestimmt, der Quick-Test durchgefuhrt und
die Thrombozytenzahl Uberprift werden.
Diese Untersuchungen sollten bei Risiko-
patienten auch im Falle einer Low-dose-
Heparinprophylaxe (vorsorgliche Behand-
lung mit dem Blutgerinnungshemmer He-
parin in niedriger Dosis) vor der Anwendung
von procain-Loges® 1% Injektionsflasche
durchgefiuihrt werden. Gegebenenfalls ist
die Antikoagulanzientherapie zeitig genug
abzusetzen.

Eine Injektion bei gleichzeitiger Vorsorge-
therapie zur Vermeidung von Thrombosen
(Thromboseprophylaxe) mit niedermoleku-
larem Heparin sollte nur unter besonderer
Vorsicht durchgefuhrt werden.

Kinder:

Zur Anwendung von procain-Loges® 1%
Injektionsflasche bei Kindern liegen keine
Anwendungserfahrungen vor, aus denen
allgemeine Dosierungsempfehlungen ab-
geleitet werden kénnen.
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Altere Menschen:

Bei alteren Menschen wird eine Dosisan-
passung entsprechend des jeweiligen All-
gemeinzustandes empfohlen.

1 ml procain-Loges® 1% Injektionsflasche
enthalt 0,122 mmol (2,81 mg) Natrium. Bei
gleichzeitiger Anwendung von mehr als
8 ml ist dies bei Personen unter Natrium
kontrollierter (natriumarmer/-kochsalzarmer)
Diét zu bertcksichtigen.

4.5 Wechselwirkungen mit anderen
Mitteln und sonstige Wechselwirkungen

Folgende Wechselwirkungen von Procain

mit anderen Arzneimitteln sind bekannt:

— Verlangerung der Wirkung durch nicht-
depolarisierende Muskelrelaxazien

— Verstarkung der Wirkung durch Physo-
stigmin

— Verminderung der Wirksamkeit der Sulfon-
amide.

Procain sollte nicht gemeinsam mit Cho-
linesterase-Inhibitoren eingesetzt werden.
Durch den Einfluss auf den Procain-Meta-
bolismus kommt es zu einer Erhdhung der
Procain-Toxizitat. Andere pharmakologi-
sche Eigenschaften der Cholinesterase-
hemmer kdnnten die Procain-Toxizitat
ebenfalls beeinflussen.

Durch Zugabe kleiner Atropinmengen ist
eine Verlangerung der Procain-Anasthesie
moglich. Als Grundlage fur den Effekt wur-
de die mogliche Erniedrigung der Gewebe-
permeabilitat diskutiert.

Physostigmin kann in niedrigen Dosierun-
gen einen protektiven Effekt gegen toxi-
sche Procainwirkungen haben.

4.6 Schwangerschaft und Stillzeit

Bei 1340 Mutter-Kind-Paaren traten fetale
Anomalien nach Anwendung von Procain
im 1. Trimenon nicht Uberzufallig haufig auf.
Bisher sind keine anderen relevanten epi-
demiologischen Studien verflgbar. In Tier-
studien ist das reproduktionstoxikologische
Potential von Procain nur unzureichend
abgeklart (siehe 5.3). Procain passiert die
Plazenta schnell und gut. Das Risiko fur
den Fetus erscheint aber gering, da Pro-
cain rasch esterhydrolytisch gespalten
wird. In der Schwangerschaft sollte Procain
dennoch nur unter sorgfaltiger Indikations-
stellung zur Anwendung kommen, auch
wenn besondere Risiken bisher nicht be-
kannt geworden sind.

Procain wird mit der Muttermilch ausge-
schieden. Wegen der raschen Esterspal-
tung ist das Risiko von Auswirkungen auf
das Neugeborene gering, doch ist die Plas-
mahalbwertszeit beim Neugeborenen ver-
langert. Da nachteilige Folgen flr den
S&ugling bisher nicht bekannt geworden
sind, wird bei kurzfristiger Anwendung eine
Unterbrechung des Stillens in der Regel
nicht erforderlich sein. Ist eine wiederholte
Behandlung oder eine Behandlung mit ho-
heren Dosen erforderlich, sollte abgestillt
werden.

4.7 Auswirkungen auf die Verkehrs-

tiichtigkeit und die Fahigkeit zum
Bedienen von Maschinen

Bei der Anwendung von procain-Loges®
1% Injektionsflasche muss der Arzt im
Einzelfall entscheiden, ob der Patient aktiv
am StraBenverkehr teilnehmen darf, Ma-
schinen bedienen oder Arbeiten ohne si-
cheren Halt durchfihren kann.

4.8 Nebenwirkungen

Bei den Haufigkeitsangaben zu Nebenwir-
kungen werden folgende Kategorien zu-
grunde gelegt:

Sehr haufig: > 1/10

Haufig: >1/100 - < 1/10
Gelegentlich: > 1/1.000 - < 1/100
Selten: >1/10.000 - < 1/1.000

Sehr selten: < 1/10.000

Nicht bekannt: Haufigkeit auf Grundlage
der verfugbaren Daten nicht
abschéatzbar

Wesentliche dosisabhéngige Nebenwirkun-
gen von Procain betreffen das Zentralner-
ven- und das Herz-Kreislauf-System.

Bei Plasmakonzentrationen, wie sie bei re-
gelrechter Anwendung im Allgemeinen er-
reicht werden, wird der Blutdruck in der
Regel nur geringgradig durch die positiv
inotrope und positiv chronotrope Wirkung
von procain-Loges® 1% Injektionsflasche
beeinflusst.

Procain kann EKG-Veranderungen (T-Welle
abgeflacht, ST-Strecke verkirzt) ausldsen.

Ein Blutdruckabfall kann ein erstes Zeichen
fur eine relative Uberdosierung im Sinne ei-
ner kardiotoxischen Wirkung sein. Als zen-
tralnervése Stdrungen konnen periorale
Missempfindungen, Unruhe, Delirium, to-
nisch-klonische Krampfe ausgeldst werden
(siehe auch 4.9 ,Uberdosierung®).

Allergische Reaktionen auf Procain-haltige
Injektionslésungen in Form von Urtikaria,
Odem, Bronchospasmus oder eines Atem-
notsyndroms sowie Kreislaufreaktionen
werden selten (<0,1%->0,01%) be-
schrieben.

Lokale Allergien und pseudoallergische Re-
aktionen in Form einer Kontaktdermatitis
mit Erythem, Pruritus bis hin zur Blasenbil-
dung konnen bei Kontakt mit Ester-Lokal-
anasthetika auftreten.

Dartiber hinaus kénnen als lokale Reaktio-
nen bei subkutaner Applikation Schwellun-
gen, Odeme, Erytheme und Hamatome
vorkommen.

Natriummethyl-4-hydroxybenzoat und Na-
triumpropyl-4-hydroxybenzoat kénnen Uber-
empfindlichkeitsreaktionen, auch Spétreak-
tionen und selten Bronchospasmen (Bron-
chialkrampf) hervorrufen.

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.

Angehorige von Gesundheitsberufen sind
aufgefordert, jeden Verdachtsfall einer Ne-
benwirkung dem Bundesinstitut fir Arznei-

4.9 Uberdosierung

mittel und Medizinprodukte, Abt. Pharma-
kovigilanz,  Kurt-Georg-Kiesinger Allee 3,
D-53175 Bonn, Website: www.bfarm.de
anzuzeigen.

a) Symptome der Intoxikation
procain-Loges® 1 % Injektionsflasche wirkt
in niedrigen toxischen Dosierungen als zen-
trales Nervenstimulans, in hohen toxischen
Bereichen kommt es zu Depression der
zentralen Funktionen. Die Procainhydro-
chlorid-Intoxikation verlauft in 2 Phasen:

1. Stimulation

— ZNS: Periorale Missempfindungen, Ge-
fuhl der tauben Zunge, Unruhe, Delirium,
Krampfe (tonisch-klonisch).

— Kardiovaskular: Herzfrequenz erhoht,
Blutdruck erhéht, Rétung der Haut.

2. Depression

— ZNS; Koma, Atemstillstand.

— Kardiovaskular: Pulse nicht tastbar, Blas-
se, Herzstillstand.

Patienten mit einer beginnenden Lokalan-
asthetika-Intoxikation fallen zunéchst durch
exzitatorische Symptome auf. Sie werden
unruhig, klagen tber Schwindel, akustische
und visuelle Stérungen sowie Kribbeln, vor
allem an Zunge und Lippenbereich. Die
Sprache ist verwaschen, Schiittelfrost und
Muskelzuckungen sind Vorboten eines dro-
henden generalisierten Krampfanfalls. Sub-
konvulsive Plasmaspiegel von Procainhy-
drochlorid fihren oft auch zu Schi&frigkeit
und Sedierung der Patienten. Die Krampf-
anfalle sind zuerst von klonisch-tonischer
Form. Bei fortschreitender ZNS-Intoxikati-
on kommt es zu einer zunehmenden Funk-
tionsstorung des Hirnstammes mit den
Symptomen Atemdepression und Koma
bis hin zum Tod.

Ein Blutdruckabfall ist h&ufig das erste Zei-
chen eines toxischen Effekts auf das kar-
diovaskulare System. Die Hypotension wird
hauptséchlich durch eine Hemmung bzw.
Blockade der kardialen Reizleitung verur-
sacht. Die toxischen Wirkungen sind je-
doch klinisch von relativ untergeordneter
Bedeutung.

b) Therapie von Intoxikationen

Bei Auftreten zentraler oder kardiovaskula-

rer Symptome einer Intoxikation sind fol-

gende GegenmaBnahmen erforderlich:

— Sofortige Unterbrechung der Zufuhr von
procain-Loges® 1 % Injektionsflasche

— Freihalten der Atemwege

— Zusétzlich Sauerstoff zufuhren; falls not-
wendig mit reinem Sauerstoff assistiert
oder kontrolliert beatmen.

— Sorgfaltige Kontrolle von Blutdruck, Puls
und Pupillenweiten.

Diese MaBnahmen gelten auch fur den Fall
einer akzidentellen totalen Spinalanasthe-
sie, deren erste Anzeichen Unruhe, Fllster-
stimme und Schl&frigkeit sind; letztere kann
in BewuBtlosigkeit und Atemstillstand Uber-
gehen.

Weitere mogliche GegenmaBnahmen sind:
— Bei einem akuten und bedrohlichen Blut-
druckabfall sollte unverztglich eine
Flachlagerung des Patienten mit einer
Hochlagerung der Beine erfolgen und ein
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Beta-Sympathomimetikum langsam intra-
vends injiziert werden.

Zusatzlich ist eine Volumensubstitution
vorzunehmen (z.B. mit kristalloiden Lo-
sungen).

— Bei erhdhtem Vagotonus (Bradykardie)
wird Atropin (0,5 bis 1,0 mg i.v.) verab-
reicht.

Bei Verdacht auf Herzstillstand sind die
erforderlichen MaBnahmen der Reani-
mation durchzuflhren.

— Konvulsionen werden mit Diazepam 5
bis 10 mg i. v. behandelt.

Grundsatzlich ist darauf hinzuweisen,
dass in vielen Féllen bei Anzeichen von
Krampfen die obligate Sauerstoffbeat-
mung zur Behandlung ausreicht.

Zentral wirkende Analeptika sind kontrain-
diziert bei Intoxikation durch Lokalanésthe-
tikal

. PHARMAKOLOGISCHE EIGEN-

SCHAFTEN

5.1 Pharmakodynamische Eigenschaften

Pharmakotherapeutische Gruppe: Amino-
benzoesaureester
ATC-Code: NO1BAO2

Procainhydrochlorid ist ein Lokalan&stheti-
kum vom Typ der basischen Ester. Die Ba-
se hemmt die Funktionen erregbarer Struk-

|6slichen Base wird durch den im Gewebe
vorliegenden pH-Wert bestimmt.

Der Wirkstoff diffundiert zun&achst durch die
Nervenmembran zur Nervenfaser als basi-
sche Form, wirkt aber als Procain-Kation
erst nach Reprotonierung. Bei niedrigen
pH-Werten, z.B. im entzindlich verander-
ten Gewebe, liegen nur geringe Anteile in
der basischen Form vor, so dass keine aus-
reichende Anasthesie zustande kommen
kann.

5.2 Pharmakokinetische Eigenschaften

Die Resorption von Procainhydrochlorid ist
abhangig von der Vaskularisierung bzw.
Durchblutung des Injektionsgebietes. Die
Zeit bis zum Wirkungseintritt betragt bei
der Infiltration ein bis zwei Minuten. Die
Wirkung dauert ein bis zwei Stunden an.
Die EiweiBbindung wurde einschlieBlich der
Erythrozyten-Bindung zu 6 % bestimmt. Der
Verteilungskoeffizient  (Lipid/Wasser) be-
tragt 0,6 und das Verteilungsvolumen im
Steady-state 65 I.

Die Substanz Uberwindet die Plazenta-
schranke ab einer Dosierung von 4 mg/kg
Kérpergewicht nach intravendser Injektion.
Metabolisiert wird Procainhydrochlorid vor
allem durch im Plasma befindliche, unspe-
zifische Esterasen unter Bildung von p-
Aminobenzoesdure, die sensibilisierend
wirken kann. In der Leber wird nur ein ge-
ringer Anteil Procainhydrochlorid biotrans-

Sonstige  Bestandteile:  Natriumchlorid,
Salzsdure 25% zur pH-Wert-Einstellung,
Wasser fUr Injektionszwecke

Natriummethyl-4-hydroxybenzoat 2,25 mg,
Natriumpropyl-4-hydroxybenzoat 0,25 mg

6.2 Inkompatibilitaten

Keine bekannt.

6.3 Dauer der Haltbarkeit

Im unversehrten Behaltnis 3 Jahre.

Die Injektionsldsung ist nach erstmaliger
Entnahme 4 Wochen haltbar. Nicht ver-
brauchte Reste sind zu verwerfen.

6.4 Besondere VorsichtsmaBnahmen

fiir die Aufbewahrung

Fir dieses Arzneimittel sind keine besonde-
ren Lagerungsbedingungen erforderlich. Es
sollte jedoch nicht eingefroren werden.

6.5 Art und Inhalt des Behéltnisses

1 Injektionsflaschen zu 100 ml Injektions-
l6sung

1 x 10 Injektionsflaschen zu 100 ml Injek-
tionslésung

6.6 Besondere VorsichtsmaBnahmen

fiir die Beseitigung und sonstige
Hinweise zur Handhabung

Keine besonderen Anforderungen.

turen, wie sensorische, motorische und formiert. Die Halbwertszeit der Esterhydro- 7. INHABER DER ZULASSUNG
autonome Nervenfasern sowie die Erre- lyse betragt 0,84 Minuten, beim Neugebo- Dr. Loges + Co. GmbH
gungsleitung des Herzens. Procainhydro- renen bzw. bei Patienten mit Nierenscha- Postfach 1262
chlorid hebt reversibel und értlich begrenzt den 1,4 Minuten und ist bei Leberinsuffi- 21412 Winsen (Luhe)
das Leitungsvermdgen der sensiblen Ner- zienz auf bis zu 2,3 Minuten verlangert. In )
venfasern auf. Nach der Schmerzempfin- der Spinalflussigkeit wurde nur eine geringe Hausadresse:
dung wird in fallender Reihenfolge die Emp- Biotransformation festgestellt. Hier traten 2?2;;23\?3"' 5 L
findung fur Kélte bzw. Warme, fur Beruh- neben 97 % unverdnderter Substanz 2% Telofon: 52?(?:/(787%
rung und Druck herabgesetzt. p-Aminobenzoesdure und 0,5% N-Acetyl- eeton:
P inhvdrochlorid auf Telefax: 04171/707-125
Procainhydrochlorid wirkt antiarrhythmisch rocainhydrochiorid aut. . e-mail: info@loges.de
Innerhalb von 24 Stunden wurden nach i. v. moToges.ce

und tonussenkend an der glatten Muskula- e o . o
tur. Es zeigt auBerdem eine schwache anti- Appukzt'onA? ,Lér'” go/z/unve;anQer;es Pro- 8. ZULASSUNGSNUMMER
histaminerge und parasympatholytische cainhydrochiorid, °  p-Aminobenzoe-
Wirkung. 9 parasympatnol sdure und deren Konjugate sowie Diethyl- 6331704.00.00

; : ! ~ aminoethanol gefunden. Diethylaminoetha-
Procalnhlyldroch!orld §etzt dl-e Merbran nol wirkt gefaBerweiternd und wird Uber- 9. DATUM DER ERTEILUNG DER
permeabilitat flr Kationen, insbesondere X 9 ZULASSUNG/VERLANGERUNG
fir Natriumionen, in héheren Konzentra- wiegend in der Leber abgebaut. Nach Pro- DER ZULASSUNG
tionen auch fur Kaliumionen, herab. Dies cainhydrochloridanésthesie konnte im Harn
filhrt konzentrationsabhangig zu einer ver- kein Procainhydrochlorid mehr nachgewie- 12. Mai 2005
minderten Erregbarkeit der Nervenfaser, da sen werden; neben 2% p-Aminobenzoe-
der zur Ausbildung des Aktionspotentials séure und 30 % Diethylaminoethanol traten | 10. STAND DER INFORMATION
nptvvendige, PI'?tinchg Anstlieg qler Na- verschiedene Konjugate in nicht néher un- Oktober 2015
triumpermeabilitit verringert ist. Die Mem- tersuchter Menge auf.
branstabilisierung beruht auf einer Einlage- 11. VERKAUFSABGRENZUNG

rung der lipophilen Lokalanésthetika in die
Zellmembran. Dadurch tritt eine unspezifi-
sche Membranexpansion ein, wodurch lo-
nenkanéle, besonders Natriumkanale blo-
ckiert werden. Sekundar wird durch den
hydrophilen Teil des Lokalan&sthetikum-
MolekUls, der in die wasserfiihrende Pore
hineinragt, der Durchtritt der Elektrolyte
beeintrachtigt. Daher ist die Wirkung vom
pKa-Wert der Substanz und vom pH-Wert
des Milieus abhangig, also vom Anteil an
ungeladener Base, die besser als die Ka-
tionen in die lipohile Nervenmembran per-
meieren kann. Der pK,-Wert flr Procainhy-
drochlorid liegt bei 25°C bei 9,1. Das Ver-
héltnis von dissoziierter Form zu der lipid-

001073-20984

5.3 Praklinische Daten zur Sicherheit

Langzeit-Untersuchungen zur Beurteilung
eines kanzerogenen Potentials liegen nicht
vor. In-vitro-Untersuchungen zur Genotoxi-
zitat verliefen mit Procain negativ.

Das reproduktionstoxikologische Potential
von Procain ist nur unzureichend abgeklart.
Es gibt Hinweise darauf, dass Procain in
Rattenfeten zur Bildung von Katarakten
fihren kann.

6. PHARMAZEUTISCHE ANGABEN

6.1 Liste der sonstigen Bestandteile

Hilfsstoffe: Stickstoff, sterilfiltriert

Apothekenpflichtig

Zentrale Anforderung an:

Rote Liste Service GmbH

Fachinfo-Service

Mainzer LandstraBBe 55
60329 Frankfurt
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