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SUHRN CHARAKTERISTICKYCH VLASTNOSTI LIEKU

1. NAZOV LIEKU

PROKAIN PENICILIN G BBP 1,5 MIU

prasok na injekéntl suspenziu

2. KVALITATIVNE A KVANTITATIVNE ZLOZENIE

Jedna injek¢na liekovka obsahuje prokain-benzylpenicilin, monohydrat 1 500 000 IU.
100 000 IU obsahuje 40 mg viazaného prokainu.

Uplny zoznam pomocnych latok, pozri ¢ast’ 6.1.

3. LIEKOVA FORMA

prasok na injekéntl suspenziu

Biely krystalicky prasok, tazko rozpustny vo vode, mierne rozpustny v liehu.

4.  KLINICKE UDAJE

4.1 Terapeutické indikacie

Vsetky indikacie penicilinovej liecby. Prokain-benzylpenicilin je uréeny na pokraovanie lieCby zacatej
benzylpenicilinom, draselnou sol'ou, ale tiez na samostatné podavanie. Venerologickymi indikaciami
prokain-benzylpenicilinu si komplikovana aj nekomplikovana kvapavka a syfilis.

4.2 Davkovanie a sposob podavania

Dévkovanie
Pediatricka populdcia (vo veku 0 - 12 rokov)

Infekcie | Deti do 1 roka Deti od 1 do 5 rokov Deti od 6 do 12 rokov
Iahka 150 000 - 300 000 IU denne 300 000 IU denne 600 000 IU denne

(v 1 - 2 davkach) (v 1 - 2 davkach) (v 1 - 2 davkach)
stredne 1 000 000 IU denne 2 000 000 IU denne 2 000 000 IU denne
tazka (v 1 -2 davkach) (v 2 davkach) (v 2 davkach)

Detom sa podava 1 500 000 [U/m’/dett alebo tiez 50 000 IU/kg/dent v 1 - 2 davkach.
Pre ukoncenie liecby streptokokovych infekcii je potrebné podat’ injekciu lieku Pendepon alebo
PPENDEPON COMPOSITUM.

Dospeli a dospievajuci od 12 rokov

Infekcia Dospeli

lahka 600 000 - 1000 000 IU denne (v 1 - 2 davkach)
stredne tazka 2 000 000 IU denne (v 1 - 2 davkach)

tazka 4 800 000 IU denne (v 1 davke)
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Dospelym sa podava u l'ahkych infekcii 600 000 IU u stredne tazkych 1 500 000 IU az 3 000 000 IU
intramuskularne. Pri tazkych infekciach vyvolanych mikrobmi citlivymi na penicilin sa na zaciatku
liecby aplikuje injekcia benzylpenicilinu, draselnej soli a potom sa podé prokain-benzylpenicilin.

Davkovanie pri kvapavke a syfilise:

Obvyklé davky v liecbe primarneho, sekundarneho a terciarneho §tadia syfilisu sa 600 000 IU az

1200 000 IU denne pocas 10 dni. Terapia latentnej fazy syfilisu: 600 000 IU az 900 000 IU denne pocas
10 dni. V lie¢be neurosyfilisu je odporucané podavanie 600 000 IU az 900 000 IU denne pocas 15 az 20
dni. U kongenitalneho syfilisu manifestného i asymptomatickym detom 50 000 [U/kg telesnej hmotnosti
pocas 10 dni, u neurologickych komplikécii 50 000 IU/kg telesnej hmotnosti denne 10 az 14 dni.

V liecbe akutnej nekomplikovanej kvapavky 1 davka 4 800 000 IU 30 minut po predchadzajucej davke
probenecidu 1 g (prokain-benzylpenicilin sa aplikuje v dvoch davkach na dve miesta). Prevencia
kvapavky a syfilisu: 4 800 000 IU do 24 hodin po expozicii.

Sposob podavania
Aplikuje sa vyhradne intramuskularne.

4.3 Kontraindikacie

Precitlivenost’ na peniciliny alebo cefalosporiny alebo na ktortkol'vek z pomocnych latok uvedenych
v Casti 6.1.

Vzhladom na to, Ze aplikacnd forma je suspenzia, je intravenozna aplikdcia absolutne zakdzana!
Opatrnost’ je potrebna pri podavani lieku pacientom s akoukol'vek alergiou a pri bronchialnej astme aj
v anamnéze.

4.4 Osobitné upozornenia a opatrenia pri pouzivani

Podavanie prokain-benzylpenicilinu rizikovym skupinam:
Novorodenci - okrem potreby redukcie davky nie st zndme iné obmedzenia.
Starsi - okrem prisposobenia davkovania stavu renalnych funkcii nie st d’alSie obmedzenia.

Informacie o pouziti v gravidite, pozri Cast’ 4.6

Pri anafylaktickom Soku je potrebné zvladnut' predovSetkym zlyhanie obehu a pripadné poruchy
dychania adrenalinom, noradrenalinom, hydrokortizonom, podat’ antihistaminika a vapnik. Postupuje sa
podl'a zasad na zvladnutie tychto reakcii.

V suvislosti s liecbou beta-laktdamovymi antibiotikami (vratane penicilinov) boli zaznamenané zavazné
kozné neziaduce reakcie (SCARs—Severe Cutaneous Adverse Reactions), vratane Stevensovho-
Johnsonovho syndrému (SJS—Stevens-Johnson syndrome), toxickej epidermalnej nekrolyzy (TEN-
Toxic Epidermal Necrolysis), lickovej reakcie s eozinofiliou a systémovymi symptémami (DRESS—
Drug Reaction with Eosinophilia and Systemic Symptoms) a akttnej generalizovanej exantémovej
pustulézy (AGEP—Acute Generalised Exanthematous Pustulosis).

Benzylpenicilin je kontraindikovany u pacientov, ktori su hypersenzitivni na peniciliny. Pacienti, ktori
maju v anamnéze hypersenzitivitu na cefalosporiny, peniciliny alebo iné beta-laktamové antibiotika,
mozu byt tiez hypersenzitivni na benzylpenicilin (pozri Cast’ 4.3). Benzylpenicilin ma byt pouzivany s
opatrnostou u pacientov s anamnézou nezavaznych hypersenzitivnych reakcii na akékol'vek iné beta-
laktamové antibiotika (napr. cefalosporiny alebo karbapenémy) a vobec nesmie byt’ pouzity u pacientov
s anamnézou zévaznych hypersenzitivnych reakcii. Pokial’ sa v priebehu liecby benzylpenicilinom
objavi zavazna alergicka reakcia alebo SCAR, liecba ma byt ukoncena a maju byt prijaté vhodné
opatrenia.
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4.5 Liekové a iné interakcie

Pri sti¢asnom podani bakteriostatickych antibiotik (tetracyklinov, chloramfenikolu, erytromycinu a 1i.)
dochadza ku vzdjomnému antagonizmu. Prokain-benzylpenicilin znizuje Uc¢inok peroralnych
antikoagulancii; jeho ucinok znizuje chlorpromazin; hladinu penicilinu v krvi zvySuje sucasné
podavanie salicylatov, aminofenazénu a vitaminu C. Prokain uvolneny z prokain-benzylpenicilinu
mobze interferovat’ pri laboratérnom stanoveni 17-hydroxysteroidov a 17-ketosteroidov, ¢im dojde ku
skresleniu vysledkov. Prokain zvySuje ucinok a toxicitu antiarytmik, vazodilatancii. Pri su¢asnom
podani rusi ucinok sulfonamidov. Toxicitu prokainu zvysSuju inhibitory cholinesterazy, morfin, efedrin.
Rovnako moze podavanie prokain-benzylpenicilinu ovplyvnit’ vysledky vySetrenia §titnej zl'azy.

4.6 Fertilita, gravidita a laktacia

Gravidita

V beznych dévkach nie je prokain-benzylpenicilin kontraindikovany v gravidite a v Sestonedeli.
Benzylpenicilin prechadza placentou a hladina v sére plodu dosahuje hladiny blizke hladindm v sére
matky. DoterajSie skusenosti s tehotnymi zenami a tiez testovanie na potkanoch, kralikoch a opiciach
nepreukazali dokaz teratogenity. V prvom trimestri sa vSak podava len pokial je to nevyhnutné.

Dojcenie

V beznych davkach nie je prokain-benzylpenicilin kontraindikovany pri dojCeni. Penicilin sa vylucuje
do materského mlieka, hladiny dosahuju 2 - 15 % sérovej koncentracie. To moze byt pri¢inou
senzibilizacie (alergické reakcie), Castejsie vSak ovplyvnenie fyziologickej flory creva dietat’a.

4.7 Ovplyvnenie schopnosti viest’ vozidla a obsluhovat’ stroje

Pri vy$Som davkovani (viac nez 4 000 000 IU) sa m6zu prejavit’ neziaduce ucinky prokainu. Intenzita
zavisi od dosiahnutej plazmatickej hladiny. St to predovsetkym ucinky v oblasti CNS: nepokoj, chvenie
az trias koncatin, poruchy videnia, hu¢anie v usiach, spavost’, hyporeflexia. Preto by mal lekar upozornit’
pacienta na tto skuto¢nost’.

4.8 Neziaduce ucinky

Nasledujuce neziaduce reakcie boli pozorované a hlasené pocas liecby prokain-benzylpenicilinom
s nasledujucimi frekvenciami: vel'mi ¢asté (> 1/10); Casté (> 1/100 az < 1/10); menej Casté (> 1/1000 az
< 1/100); zriedkavé (> 1/10 000 az < 1/1000); vel'mi zriedkavé (< 1/10 000); nezname (z dostupnych
udajov).

Alergické reakcie sa vyskytuji podstatne Castejsie u 0s6b s alergickou dispoziciou.
Poruchy krvi a lymfatického systému:

- hemoragie, hemolytickd anémia, eozinofilia,
- anémia, trombocytopénia (Nezname).

Poruchy imunitného systému:
- najtazsia je anafylakticka reakcia, ktora sa prejavi 1 - 2 mintity po podani (niekedy do pol hodiny
i neskor) ako kolaps az kardiorespiracné zlyhanie, ktoré sa moze skoncit’ letalne,
- dalsie alergické prejavy st zihl'avka, horucka, bolesti kibov,
- angioedém (Nezname),
- rozvoj lupus erythematodes.

Psychické poruchy:

- ak prenikne pri parenteralnom podani suspenzia prokain-benzylpenicilinu do krvi, méze sa objavit’
Hoigneho syndrom, ktory mé rychly nastup, avSak benigny priebeh. Prejavuje sa prevazne
psychickymi zazitkami (strach zo smrti, sluchové a zrakové farebné halucinacie, zmitenost,
dezorientacia), zavratmi, poruchami chuti, tachykardiou, palpitaciou srdca. Komplikacie oby¢ajne
zmizn® do 30 minut a liecia sa symptomaticky.
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- pri podavani vysokych davok sa mdzu prejavit’ toxické ucinky prokainu, intenzita zavisi od
dosiahnutej plazmatickej hladiny. St to predovsetkym tc¢inky v oblasti CNS: nepokoj, chvenie az
tras koncatin, poruchy videnia, huc¢anie v uSiach, spavost’, hyporeflexia.

Poruchy nervového systému:
- metabolicka encefalopatia (Nezname).

Poruchy srdca a srdcovej Cinnosti:
- bradykardia, hypotenzia v tazkom pripade moze vyustit’ az do asystolickej zastavy obehu.

Poruchy gastrointestinalneho traktu:
- nauzea, vracanie, hnacka,
- hnacka spdsobena Clostridium difficile (Zriedkavé).

Porucha pecene a zI¢ovych ciest:
- ojedinelo cholestaticka Zltacka.

Poruchy koze a podkozného tkaniva:

- Lyellov alebo Stevensov-Johnsonov syndrém,

- akutna generalizovana exantémova pustuloza (AGEP), pruritus, makulopapularna vyrazka,
mobiliformna vyrazka, erytém (Nezndme).

Celkové poruchy a reakcie v mieste podania:

- pri liecbe syfilisu vznikd az v 50 % pripadoch Jarisch-Herxheimerova reakcia, ktora sa prejavuje
hortckou, potenim, bolestou hlavy az kolapsom (zapricineny uvolnenim endotoxinu), pri
kardiovaskularnom syfilise m6ze mat’ tato reakcia vel'mi tazky priebeh (primarna atrofia n. optici,
nervova hluchota) a moze skoncit’ az letalne.

- po intravazalnej injekcii méze u deti vzniknut’ syndrém Nicolaua. Skoré symptomy: nahla ischémia
koze distalne od miesta vpichu, ¢iasto¢ne s lividnym sfarbenim a bolestou. Neskoré symptomy:
mierne ochrnutie, ischemické nekrézy, crevné a oblickové krvacanie. Okrem miestnych nélezov
podmienenych ischémiou (napriklad bolest’, bledost, tvorba edému a pluzgierov s naslednou
nekrotizaciou) nemozno vylucit’ tazsi priebeh prejavujuci sa Sokom a koagulopatiou. Bezodkladne
podat’ 300 IU/kg heparinu i.v., v pripade nutnosti i.m. Neodkladne poukazat’ na Specializované
pracovisko na trombolyticku terapiu. V prevencii oboch syndromov sa musi uplatiiovat’ spravna
technika aplikacie (striedanie miesta vpichu, ihla s dostato¢ne vel'kym limenom, aspiracia a fixacia
v mieste vpichu). Pacient by po aplikacii mal zostat’ najmenej 30 minuat pod lekarskym dohl'adom.

Popis vybranych neziaducich reakcii

Zavazné kozné neziaduce reakcie SCARs (Stevensov-Johnsonov syndrom, toxickd epidermalna
nekrolyza, liekova reakcia s eozinofiliou a systémovymi priznakmi, aklitna generalizovand exantémova
pustuldza) boli hlasené pri beta-laktdmovych antibiotikdch vratane penicilinov (pozri ¢ast’ 4.4).

Hlasenie podozreni na neziaduce reakcie

Hlasenie podozreni na neziaduce reakcie po registracii lieku je dolezité. Umozniuje priebezné
monitorovanie pomeru prinosu a rizika lieku. Od zdravotnickych pracovnikov sa vyzaduje, aby hlasili
akékol'vek podozrenia na neziaduce reakcie na narodné centrum hlasenia uvedené v Prilohe V.

4.9 Predavkovanie

Prokain-benzylpenicilin je antibiotikum s vel'mi nizkou toxicitou. LDsy benzylpenicilinu u mysi a
potkanov je vysSia nez 5 000 mg/kg, co mozno povazovat’ za netoxickost’. Prejavom nepriamej toxicity
s zmeny normalnej bakteridlnej flory s premnozenim penicilin rezistentnych mikroorganizmov s
prejavmi superinfekcie. Tato sa vyskytuje menej nez u Sirokospektralnych antibiotik.

Po podani vysokych davok (napr. u kvapavky 4 800 000 IU) méze prokain dosiahnut’ toxické hladiny.
V miernych pripadoch mozno predavkovanie dobre zvladnut podanim diazepamu i.v. V tazkych
pripadoch je nutné podat’ myorelaxans, zaistit' umelu ventilaciu a v pripade kolapsu zaistit' komplexnii
kardio-pulmonalno-cerebralnu resuscitaciu.


http://www.ema.europa.eu/docs/en_GB/document_library/Template_or_form/2013/03/WC500139752.doc
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5. FARMAKOLOGICKE VLASTNOSTI
5.1 Farmakodynamické vlastnosti

Farmakoterapeutickd skupina: antibiotikd na systémové pouzitie, peniciliny citlivé na pdsobenie
betalaktamaz.
ATC kéd: JOICE09

Prokain-benzylpenicilin je tazko rozpustny ester benzylpenicilinu s prokainom (100 000 IU prokain-
benzylpenicilinu obsahuje 40 mg viazaného prokainu). Rozpustnost’ vo vode je 1 : 200 a v alkohole
1:10. Je to penicilinové baktericidne antibiotikum s dlhodobym u¢inkom. Aplikuje sa intramuskularne.
Mechanizmus ucinku

Mechanizmus Uc¢inku prokain-benzylpenicilinu je zhodny s ostatnymi penicilinmi, inhibuje
transpeptidaciu peptidoglykanu, ¢im je narusena syntéza mureinu. Nasledkom je poskodena bunkova
stena s naslednou smrtou baktérie.

Antimikrobialne spektrum: zhodné s penicilinom G. Velmi dobre pdsobi na pyogénne a dalSie
hemolytické streptokoky, pneumokoky, gonokoky a meningokoky, korynebaktérie, listérie,
Erysipelothrix insidiosa, bacil antraxu, aktinomycéty, klostridie tetanu aj anaerobnych traumatdz,
moraxely, Treponema pallidum a na vacSinu kmenov leptospir. Menej posobi proti viridujicim
streptokokom (70 - 80 % kmenov), enterokokom (len 20 - 40 % kmertov) a zo stafylokokov len proti
kmenom, ktoré neprodukujui penicilindzu (asi 15 % kmetiov). Ak sa dosiahnu vysSie koncentracie

(v sére podanim vysokych davok, v moci i beznymi davkami), posobi benzylpenicilin i na niektoré
gramnegativne ¢revné palicky, napriklad na Escherichia coli, plazivé formy protea a salmonely. Tento
ucinok mozno vyuzit' klinicky, napriklad na liecbu niektorych infekcii mocovych ciest. Necitlivé su
pseudomonddy, brucely, francisely, bordetely, hemofily (s vynimkou H. haemolyticus) a mykobaktérie,
mykoplazmy, riketsie, bedsonie, huby a prvoky.

5.2 Farmakokinetické vlastnosti

Absorbcia

Prokain-benzylpenicilin je v kyslom prostredi zalidka nestabilny, dochadza k hydrolyze beta-
laktamového kruhu. Absorpcia z gastrointestinalneho traktu je nepravidelnd, preto sa podava vylucne
intramuskularne. Po intramuskularnej aplikacii sa zo svalu vstrebava pomaly a maximalnu plazmaticka
hladinu dosahuje asi o 2 hodiny (1 - 4), potom tato pomaly klesa. U¢innt hladinu mozno dokéazat’ este
24 hodin po podani.

Priblizné koncentracie prokain-benzylpenicilinu v sére (v IU / ml) po podani r6znych davok.

Davka IU 0,5h 1h 2h 4h 6h 12 h 16 h 24 h
300 000 1,5 0,33 0,2
400 000 5 0,9 0,8 0,48
600 000 2,7 2,65 2,32 2,1 0,5 0,66 0,2 0,16

1200 000 0,96
2 000 000 3,14
2 400 000 1,92
4 000 000 1,92

Po aplikacii sa z prokain-benzylpenicilinu uvolniuje benzylpenicilin.

Distribucia

Benzylpenicilin sa distribuuje do celého organizmu, prenika do perikardialnej a pleuralnej dutiny, zI¢e
a slin. Prechadza placentarnou bariérou a do materského mlieka. Penetruje prednostne do miest, kde
prebichaju zapalové procesy a dosahuje tam vysSie koncentracie neZ v miestach bez zapalu. Pri
meningitide dosahuje vysoké koncentracie v mozgu. Nezapalenymi meningami prechadza len malo, k
dosiahnutiu terapeutickej koncentracie v cerebrospinalnom likvore pri liecbe syfilisu sa preto kombinuje
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s probenecidom. Neprenika do kosti. Nedostatocne prenikda do hnisavych lozisk, do ischemickych
oblasti a nekrotickych tkaniv. Prokain-benzylpenicilin nie je rozpustny v lipidoch, preto nevstupuje do
buniek. Na plazmatické bielkoviny sa viaze 50 - 65 %. Z organizmu sa vylucuje oblickami, prevazne
tubuldrnou sekréciou, avSak omnoho pomalSie nez benzylpenicilin, draselna sol’. Inhibitor tubularnej
sekrécie probenecid predlzuje polCas eliminacie prokain-benzylpenicilinu a zvySuje jeho plazmaticka
koncentraciu. Exkrécia prokain-benzylpenicilinu nie je zavisla od velkosti podanej davky.

5.3 Predklinické tidaje o bezpe¢nosti

Prokain-benzylpenicilin je antibiotikum s vel'mi nizkou toxicitou. LDso u mysi a potkanov je vyssie ako
5000 mg/kg, ¢o je mozné povazovat prakticky za netoxicnost’.

6. FARMACEUTICKE INFORMACIE

6.1 Zoznam pomocnych latok

Lecitin.

6.2 Inkompatibility

Suspenzia prokain-benzylpenicilinu je inkompatibilna s roztokom prokainu.

6.3 Cas pouzitePnosti

3 roky

6.4 Speciilne upozornenia na uchovavanie

Uchovavat’ pri teplote do 25 °C v pdvodnom obale na ochranu pred svetlom a vlhkostou.

6.5 Druh obalu a obsah balenia

Injek¢na liekovka z bezfarebného skla s obrubou, gumova zatka, hlinikovy uzaver s odnimatel'nym
plastovym (flip off) vieckom, skatulka.

Velkost balenia: 1, 10 a 50 injekénych liekoviek po 1 500 000 TU

Na trh nemusia byt uvedené vsetky velkosti balenia.

6.6  Specialne opatrenia na likvidaciu a iné zaobchadzanie s liekom

Pred podanim musi byt liek suspendovany. Z liekovky sa strhne naseknuta cast” hlinikového uzaveru

a gumova zatka sa o€isti 70 % alkoholom alebo zmesou alkoholu s éterom. Injekéna striekacka a ihla
na aplikaciu musia byt zbavené alkoholu. Do lickovky sa prida voda na injekciu podl'a tabul’ky:

Obsah liekovky Mnozstvo pridanej vody Koncentracia penicilinu v suspenzii
(1U) na inj. v ml (1U/ml)
1 500 000 4,5 300 000

Po nariedeni sa suspenzia dokladne premieSa. Tou istou striekackou a ihlou sa natiahne objem urceny
na aplikaciu, pricom sa liekovka drzi hrdlom dole. Prebytocny objem a vzduch sa zo striekacky vytlaci
do lickovky a na aplikaciu sa pouzije nova ihla. Tymto postupom sa zabrani uniku aerosélu penicilinu
do ovzdusia, ktory moZze senzibilizovat’ zdravotnicky personal aj pacientov. Po natiahnuti do striekac¢ky
sa ma suspenzia ihned’ injikovat’ silnejSou ihlou na aplikaciu do svalu do horného vonkajsieho kvadrantu

6
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M. glutaeus maximus. Pri opakovanom podavani je nutné miesta aplikacie striedat. Odporaca sa
neaplikovat’ viac ako 5 ml pripravenej suspenzie na jedno aplikacné miesto.

7.  DRZITEL ROZHODNUTIA O REGISTRACII

BB Pharma a.s., Durychova 101/66, 142 00 Praha 4 - Lhotka, Ceska republika
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