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Parazita fert6zések embereknél és 4llatoknal té6rténd
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megel8zésre alkalmas antelmintikumok

A taldlmany parazita férgek elleni védekezésre alkalmas
készitményre vonatkozik, amely legaldbb egy (I)
altaldnos képleti végyﬁletet tartalmaz, a képletben

R' jelentése hidrogénatom vagy adott esetben szub-
sztitualt alkil-, alkenil- vagy alkinilcsoport,

R* és R’ jelentése egymdastol figgetleniil adott esetben
szubsztitualt alkil-, alkenil- vagy alkinilcsoport,

R’ ¢és R* jelentése hidrogénatom, adott esetben
szubsztitualt alkilcsoport, aralkilcsoport vagy aril-
csoport, vagy

R’ és R* jelentése a kapcsol6dé atommal egylitt adott

esetben szubsztitualt monociklusos gylrd.
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Parazita fert6zések embereknél és 4allatoknil torténd

megeldzésére alkalmas antelmintikumok

A taldlmadny meghatdrozott repellens hatasu
anyagokat tartalmazé készitményre és ennek alkal-
mazasara vonatkozik embereknél és allatoknal parazita
laposférgek (Plathelminthes) fert6zé stadiumai altal
okozott fert6zések megakadalyozdsdra. A készitmény
ennek sordn a laposférgek olyan stadiumanak bédrével
érintkezik, amelyek a bdrdn keresztiil behatolnak a
gazdaszervezetbe, az ilyen stadiumot cerkarianak
nevezik.

A laposférgek tobb fajtdja sulyos betegségeket okoz
embereknél €és allatokndl. Trépusi orszadgokban els6-
sorban a Schistosoma fajtak 4ltal okozott fertdzések
eredményeznek kroénikus betegségeket és gyakran halalt.
A fontos kérokozok a Schistosoma mansoni, Schistosoma
haematobium és Schistosoma japonicum. Veszélyeztetve
vannak a belfoldi lakosok, a turistak, humanitarius

segélyszervezetek dolgozo6i, valamint a katonai 4allo-
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many. Az emberek fert6zésénél a fert6z0képes cerkariak,
amelyek a nyilt vizfeliiletli vizekben talalhaték, a béron
keresztiil a testbe hatolnak.

Mérsékelt klimaji orszdgokndl is problémakat okoz a
Trichobilharzia és Ornitobilharzia nembe tartozé6 kiilon-
b6z8 fajok 4ltal a cerkéria stadiumban kivaltott fertézés,
mivel ezek befurédnak a bérbe és bérgyulladdst okoznak.
A fertézés 4altaldban vizparton és tengerparton végzett
szabadidés tevékenység soran, valamint haldszat,
halgazddlkodas vagy o6nt6zés soran koévetkezik be. A
mindennapos élet szdmos szitudciéjdban elkeriilhetetlen,
hogy a bér fert6z6tt vagy szennyezett vizzel érintkezzen.

A Dboért talalmany szerinti antelmintikus hatasa
anyagokkal kezelve a kérokozék behatoldsa meg-
akadalyozhaté.

Korabban mar t6bb vegyiileten vizsgaltak az ilyen
parazitak éaltal okozott fertézések megakadéalyozasaban
kifejtett hatékonysagot. Az ilyen célra eddig ismertetett
vegyiletek azonban toxikusak, ha a b8rén keresztiil vagy
oralis bevitellel bejutnak a szervezetbe.

fgy példaul, a hexaklorofén haldlos hatéast gyakorol a
Schistosoma mansoni cerkaridkra (Fripp, P. J. és
Armstrong, F. I.: ,,The efficacy of hexachlorophene skin
cleanser as a cercariae repellent” South African Med. J.
47, 526-527 (1973)). A hexaklorofén azonban
egészségiigyl veszélyek, elsGsorban majkdrosodds miatt
emberek borének kezelésére nem alkalmazhat6. Mérgez6

a bdrrel érintkezve és lenyelés wutan kiilonbozd
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karosodasokat okozhat, akar rakkeltd is lehet (Komission
der Europédischen Gemeinschaften, Richtlinie
93/72/EWG, 1993, szeptember 1., I és II kdtet melléklete
(EU Gefahrstoff-Verordnung), Ergidnzungen bis 1999,
Amtsblatt der EUL258A, 36. évfolyam, 1993. oktéber
16., Ergdnzungen bis 1997).

A niklozamid megakadalyozza a cerkdriak bejutasat
(Bruce, J. I. és munkatarsai: ,,Efficacy of niclosamide as
a potencial topical antipenetrant (TAP) against cercariae
of Schistosoma mansoni in monkeys” Mem. Inst.
Oswaldo Cruz 87, 281-289 (1992)), toxikolégiailag
azonban nem alkalmazhatd, mivel a feltételezések szerint
O0rokolhetd genetikai karosodasokat okoz (Registry of
Toxic Effects of Chemical Substances, National Institute
of Occupational Safety and Health). A bdrén toérténd
alkalmazasa szabad vizekkel torténd érintkezés esetén
kérnyezetvédelmi okok miatt nem megengedett, mivel a
niklozamid erdsen karositja a vizeket (Umwelt-
bundesamt: Katalog wassergefiahrdender Stoffe, 1996.
majus 12. folyamatos kiegészitésekkel, Berlin (1996)).
Cerkariak ellen embereknél alkalmazhaté készitmény
ezért a kereskedelmi forgalomban nem taldlhaté.

Az N,N-dietil-m-toluamid (DEET) Schistosoma
mansoni  cerkariak ellen hat (Salafsky, B. ¢és
munkatarsai:  Evaluation of N,N-ethyl-m-toluamide
(DET) as a topical agent for preventing skin penetration

by cercariae of Schistosoma mansoni” Am. J. Trop. Med.
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Hyg. 58, 828-834 (1998)), azonban a DEET té6bb nem
kivant tulajdonsaggal rendelkezik.

Az i1smert antelmintikumok laposférgek fertdz6
stddiumai elleni hatasat eddig csak Schistosoma mansoni
cerkaridkon vizsgaltdk, ezért az ilyen készitmények
hatékonysaga mas férgekkel szemben eddig nem
bizonyitott.

Meglepd moédon azt talaltuk, hogy a taldlméany
szerinti készitmények embereknél és allatoknal hatékony
védelmet nyajtanak laposférgek, els6sorban Schistosoma
haematobium, Schistosoma japonicum, Trichobilharzia
spp. és Ornitobilharzia spp, valamint Echinostoma spp.
altal kivaltott fert6zésekkel szemben.

A taldalmany targyat képezik ezért a kovetkezbk:

1. Készitmény parazita férgek elleni védekezésre,

amely legalabb egy (I) altalanos képletli vegyiiletet

tartalmaz,

e M

a képletben

R' jelentése hidrogénatom vagy adott esetben szub-
sztitualt alkil-, alkenil- vagy alkinilcsoport,
R? és R® jelentése egymastél fiiggetleniil adott esetben

szubsztitualt alkil-, alkenil- vagy alkinilcsoport,
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R’ és R* jelentése hidrogénatom, adott esetben
szubsztitualt alkilcsoport, aralkilcsoport vagy aril-
csoport, vagy

R? és R* jelentése a kapcsol6dé atommal egyiitt adott
esetben szubsztituidlt monociklusos gyiird.

2. Az 1. pont szerinti készitmény parazita férgek elleni

védekezésre, ahol az (I) 4ltaldnos képletben

R' jelentése hidrogénatom, 1-10 szénatomos alkil-
csoport vagy 2-10 szénatomos alkinilcsoport,

R? és R°® jelentése egymastél fiiggetleniill 1-10
szénatomos alkilcsoport, 2-10 szénatomos alkenil-
csoport vagy 2-10 szénatomos alkinilcsoport,

R® és R* jelentése hidrogénatom, 1-10 szénatomos
alkilesoport, arilrészében egyenként adott esetben 1-
3 azonos vagy kiilonb6zé szubsztituenssel szub-
sztitudlt aril- vagy aralkilcsoport, ahol az arilcsoport
6-10 szénatomos és az adott esetben elforduld
alkilcsoport 1-4 szénatomos, és ahol az arilrész
szubsztituense halogénatom, egyenként egyenes vagy
elagazé szénldncu 1-4 szénatomos alkilcsoport, 1-4
szénatomos halogénalkilcsoport, 1-4 szénatomos
halogénalkoxicsoport vagy 1-4 szénatomos halo-
génalkiltiocsoport, vagy

R’ és R* jelentése a kapcsolédé atommal egyiitt 3-7
szénatomos cikloalkilcsoport.

3. Az 1. pont szerinti készitmény parazita férgek elleni

védekezésre, ahol az (I) 4ltaldnos képletben
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R' jelentése hidrogénatom, 1-5 szénatomos alkilcsoport,
2-5 szénatomos alkenilcsoport vagy 2-5 szénatomos
alkinilcsoport,

R’ jelentése 1-5 szénatomos alkilcsoport, 2-5 szén-
atomos alkenilcsoport vagy 2-5 szénatomos
alkinilcsoport,

R? és R* jelentése hidrogénatom, 1-5 szénatomos
alkilcsoport, fenilrészében egyenként adott esetben
1-3 azonos vagy kiilonb6z6  szubsztituenssel
szubsztitudlt fenil- vagy fenil-(1-2 szénatomos
alkil)csoport, ahol a fenilrész szubsztituense
fluoratom, klératom, brématom, 1-2 szénatomos
alkilcsoport, 1-2 szénatomos halogénalkilcsoport, 1-
2 szénatomos halogénalkoxicsoport vagy 1-2 szén-
atomos halogénalkiltiocsoport, vagy

R’ és R* jelentése a kapcsolédé atommal egyutt 3-6
szénatomos cikloalkilcsoport,

R’ jelentése 1-10 szénatomos alkilcsoport, 2-5 szén-
atomos  alkenilcsoport vagy 2-5 szénatomos
alkinilcsoport.

4. Az 1. pont szerinti készitmény parazita férgek elleni

védekezésre, ahol az (I) altalanos képletben

R' jelentése hidrogénatom, 1-5 szénatomos alkilcsoport,
2-5 szénatomos alkenilcsoport vagy 2-5 szénatomos
alkinilcsoport,

R? jelentése 1-5 szénatomos alkilcsoport, 2-5 szén-
atomos alkenilcsoport vagy 2-5 szénatomos

alkinilcsoport,
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és R* jelentése hidrogénatom, 1-5 szénatomos
alkilcsoport vagy fenilrészében egyenként adott
esetben 1-3 azonos vagy kiilonb6zd szubsztituenssel
szubsztitualt fenil-, benzil- vagy fenetilcsoport, ahol
a szubsztituens fluoratom, klératom, bromatom,
metilcsoport, etilcsoport, trifluormetilcsoport, triflu-
ormetoxicsoport vagy trifluormetiltiocsoport, vagy
és R* jelentése a kapcsolédd atommal egyiitt
ciklopropilcsoport, ciklopentilcsoport vagy
ciklohexilcsoport,
jelentése 1-10  szénatomos  alkilcsoport, 2-5
szénatomos alkenilcsoport, vagy 2-5 szénatomos

alkinilcsoport.

Az 1. pont szerinti készitmény parazita férgek elleni

védekezésre, ahol az (I) altalanos képletben

Rl

R2

6.

jelentése hidrogénatom, 1-5 szénatomos alkilcsoport
vagy 2-5 szénatomos alkenilcsoport,

jelentése 1-5 szénatomos alkilcsoport vagy 2-5
szénatomos alkenilcsoport,

és R* jelentése hidrogénatom, 1-5 szénatomos
alkilcsoport vagy

és R* jelentése a kapcsolédé atommal egyiitt
ciklopropilcsoport,

jelentése 1-5 szénatomos alkilcsoport vagy 2-5
szénatomos alkenilcsoport.

Eljaras parazita férgek irtdsara, oly médon, hogy (I)

altalanos képletli vegyiiletet alkalmazunk.
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7. Az (I) 4altaldanos képleti vegyiiletek alkalmazasa
parazita férgek elleni védekezésre.
8. Eljaras parazita férgek elleni védekezésre alkalmas
készitmény eldallitasdra, oly moédon, hogy (I) altalanos
képletlii vegyliletet hordozdanyaggal és/vagy feliiletaktiv
anyaggal keveriink.

A talalmédny szerinti készitményekben kiilonosen

elonyosen alkalmazhaté a (II) képletii vegyiilet.

/\/\N O\/\\/
LT

)\ )

Az (I) A4altalanos képletdi vegyiiletek ¢és ezek
eldallitasa ismert a DE 3 820 528 szamu iratbol.

A talalmény szerinti készitményekben alkalmazott
hatéanyagokat eddig specialisan a boér kezelésére
alkalmaztak repellensként rovarok és kullancsok
elriasztasara.

A taldlmény szerinti vegyiiletek alkalmazasanak
lényeges eldnye, hogy a bdér szamara, a ndvények
szamara €s a kornyezet szamara jol elviselhetok, ¢€s
altalanossagban csekély toxicitassal rendelkeznek.

A szabadban t6rténd tartézkodas szempontjabol
sziilkség van tovabba a szinyogok és moszkiték elleni
védelemre, amelyek egyrészt komoly kellemetlenséget,
masrészt, elsdsorban trépusi moszkitok esetében
szurasukkal specidlis betegségeket okozhatnak. A

betegségekre példaként emlithetd a malaria, valamint
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kiillénbdz6 virusok és parazitdk terjesztése. A taldlmany
szerinti készitmények lehetdvé teszik a laposférgekkel
szembeni védelem  kialakitasaval egyidejlileg a
szunyogokkal ¢és moszkitéokkal szembeni védelem
kialakitasat is. Igy elkeriilhetd, hogy a bdrdon egyszerre
két kiilonbszé, egyméssal esetleg nem kompatibilis
készitményt alkalmazzunk.

A taldlmany szerinti készitmények a hatdanyag
mellett a szokasos segédanyagokat és adalékanyagokat
tartalmazzak, amiket helyileg adagolt készitmények
kiszereléséhez hasznalnak.

A hatdéanyagok alkalmazasat kozvetleniil vagy
megfeleld készitmény formajdban dermalisan végezzik,
vagy hatéanyag-tartalmu formatest, igy szalag, csik, lap,
nyakorv, fiiljelslés, végtagokon alkalmazott koétés vagy
jeloléeszkdz formajaban.

A dermalis adagolds megvalésithaté példaul
firdetéssel, meritéssel, permetezéssel, felontéssel,
lemosassal, hab formajaban  torténé  bekenéssel,
felontéssel vagy beporzassal.

Az alkalmas készitmény forméakra példaként
emlithet6k a kovetkezdk:
oldatok vagy koncentratumok, amik higitas utan
alkalmazhatok, bdérén hasznalhaté oldatok, felontd-
készitmények és gélek;
dermdlis adagoldsra alkalmas emulzidok és szuszpenziok,

félig szilard készitmények;
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a hatéanyagot kendcs alapban vagy olaj-a-vizben vagy
viz-az-olajban tipust emulzié alapban tartalmazé
készitmények;
szilard készitmények, igy porok és hatéanyag tartalmu
formatestek.

Az oldatok a bdrén alkalmazhaték csepegtetéssel,
kenéssel, bedodrzs6léssel, permetezéssel vagy meritéssel,
flirdetéssel vagy mosassal.

Az oldatok eldallitdésdhoz a hatdanyagot megfeleld
oldészerben oldjuk, és adott esetben adalékanyagot
adunk hozza, amelyre példaként emlitheték az oldas
kézvetiték, savak, bazisok, puffersék, antioxidansok és
konzervaloszerek.

Oldészerként alkalmazhaték fiziolégiailag felhasz-
nalhato olddészerek, igy viz, alkoholok, példaul etanol,
butanol, benzilalkohol, glicerin, szénhidrogének,
propilénglikol, polietilénglikol, N-metil-pirrolidon és
ezek elegyei.

A hatéanyagok adott esetben fizioldgiailag
alkalmazhaté noévényi vagy szintetikus olajokban is
oldhatok. Oldas kozvetitéként alkalmazhaték olyan
oldészerek, amelyek eldsegitik a hatéanyag oldédasat a
f6 olddszerben, vagy megakadalyozzdk annak kivalasat.
Példaként emlithetdk a polivinilpirrolidon, poli-
oxietilezett ricinusolaj, polioxietilezett szorbitanészter.
Konzerval6szerként alkalmazhaté példaul benzilalkohol,

triklérbutanol, p-hidroxibenzoesavészter vagy n-butanol.
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Az oldatok el64llitasa soran adott esetben
vastagitdoszert alkalmazunk. Vastagitészerként hasznal-
haték szervetlen vastagitdészerek, igy bentonit, kolloid
kovasav, aluminiummonosztearat, valamint szerves
vastagitéoszerek, igy celluléz-szarmazékok, polivinil-
alkohol és ennek kopolimerje, akrilat és metakrilat.

A bérre felhordhaté vagy felkenheté gél el6-
allitdsahoz a fent ismertetett médon oldatot allitunk eld,
és ezt annyi vastagitdoszerrel keverjiik, hogy tiszta,
kenécs konzisztencidji massza képz6djon. Vastagi-
tészerként eldnydsen alkalmazhatdk a fent ismertetett
vastagitdszerek.

A felont6-készitményeket a bér meghatarozott
teriileteire ontjitk vagy permetezziik, ahol a hatdéanyag a
bor feliiletén szétoszlik.

A felont6-készitmények eldallitasahoz a hatdanyagot
a bor altal elviselheté oldoszerben vagy oldé-
szerelegyben oldjuk, szuszpendaljuk vagy emulgealjuk.
Segédanyagként alkalmazhatéok példaul szinezékek,
antioxidansok, fényvédbészerek és tapadast eldsegitd
szerek.

Oldo6szerként alkalmazhaté viz, alkanol, glikol,
polietilénglikol, polipropilénglikol, glicerin, aromias
alkohol, igy benzilalkohol, feniletanol vagy fenoxi-
etanol, észter, igy etilacetat, butilacetat, benzilbenzoat,
éter, igy alkilénglikolalkiléter, példdul dipropilénglikol-
monometiléter, dietilénglikolmonobutiléter, keton, igy

aceton, metiletilketon, aromas és/vagy alifas
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szénhidrogén, nodvényi vagy szintetikus olaj, DMF,
dimetilacetamid, N-metilpirrolidon vagy 2-dimetil-4-
oximetilén-1,3-dioxolan.

Szinezékként hasznalhaté barmely allatoknal alkal-
mazhat6é szinezék, ami j6l oldhaté vagy szuszpendalhaté.

Segédanyagként alkalmazhaték szétteriilést elésegitd
olajok, igy izopropilmirisztat, dipropilénglikol-
pelargonat, szilikonolaj, zsirsavészter, triglicerid ¢és
zsiralkohol.

Antioxidansként alkalmazhatok  szulfitok vagy
metabiszulfitok, igy kaliummetabiszulfit, aszkorbinsav,
butilhidroxitoluol, butilhidroxianizol és tokoferol.

Fényvédoszerként alkalmazhatdé példaul benzofenon
vagy novantiszolsav.

Tapadast eldsegitd szerként alkalmazhaté példaul
celluléz-szarmazék, keményitd-szarmazék, poliakrilat
vagy természetes polimer, igy alginat vagy zselatin. Az
emulzié viz-az-olajban vagy olaj-a-vizben tipusu
emulzid.

Ezek eldallitasahoz a hatéanyagot a hidroféb vagy a
hidrofil fazisban oldjuk, és ezt megfelel6 emulgedtor és
adott esetben tovabbi segédanyag, igy szinezék,
felszivodast eldsegitd anyag, konzervaldszer, anti-
oxidans, fényvédoészer, viszkozitds fokozdé anyag
alkalmazasaval a masik fazist képezé olddszerrel
homogenizaljuk.

Hidroféob fazisként (olajként) alkalmazhatdé példaul

paraffinolaj, szilikonolaj, természetes n6vényi olaj, igy
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szezamolaj, mandulaolaj, ricinusolaj, szintetikus trigli-
cerid, igy kapril/kaprinsav-diglicerid, 8-12 szénatomos
noévényi zsirsavakkal vagy mas specialisan megvalasztott
természetes zsirsavakkal  képzett trigliceridelegy,
valamint telitett vagy telitetlen, adott esetben hidroxil-
csoportot tartalmazdé zsirsavak részleges glicerid elegyei
és 8-10 szénatomos zsirsavak mono- és digliceridje.

Hidroféb fazisként alkalmazhatéok tovabba zsir-
savészterek, igy etilsztearat, di-n-butiriladipat, laurin-
savhexilészter, dipropilén-glikolpelargonat, kdzepes
lanchosszuisagi elagazd szénlancu zsirsavak 16-18
szénatomos telitett zsiralkoholokkal képzett észterei,
izpropilmirisztat, izopropilpalmitat, 12-18 szénatomos
telitett zsiralkoholok kapril/kaprinsav észtere, 1izo-
propilsztearat, olajsavoleilészter, olajsavdecilészter,
etiloleat, tejsavetilészter, viaszos zsirsavészterek, igy
dibutilftalat, adipinsavdiizopropilészter, és zsiralko-
holok, igy izotridecilalkohol, 2-oktildodekanol, cetil-
sztearilakohol és oleilalkohol fentiekkel rokon

észterelegyei.

Hidroféb fazisként alkalmazhatdok tovabba zsirsavak,

igy olajsav és ezek elegyei.

Hidrofil fazisként alkalmazhaték viz, alkoholok,
példaul propilénglikol, glicerin, szorbitol ¢és ezek
elegyei.

Emulgeatorként alkalmazhaték nem ionos tenzidek,

példaul polioxietilezett ricinusolaj, polioxietilezett
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szorbitdnmonooledt, szorbitinmonosztearat, glicerinmo-
nosztearat, polioxietilsztearat és alkilfenolpoligli-
koléter; amfolitikus tenzidek, igy di-Na-N-lauril-B-
iminodipropionat vagy lecitin; valamint anionaktiv
tenzidek, igy Na-laurilszulfat, zsiralkoholéterszulfit,
mono/dialkilpoliglikoléterortofoszforsavésztermonoeta-
nolamins6; és kationaktiv tenzidek, igy cetiltri-
metilammodniumklorid.

Tovabbi segédanyagként alkalmazhaték viszkozitast
fokoz6, és emulziét stabilizalé anyagok, igy kar-
boximetilcelluléz, metilcelluléz és mas celluléz- és
keményité-szdrmazékok, poliakrilat, alginat, zselatin,
gumiardbikum, polivinilpirrolidon, polivinilalkohol,
metilénviniléter/maleinsavanhidrid kopolimer,
polietilénglikol, viasz, kolloid kovasav vagy ezek
elegyei.

Szuszpenzid elddllitdsdhoz a hatéanyagot a hordozd
folyadékban szuszpendaljuk adott esetben tovabbi
segédanyag, igy nedvesitészer, szinezék, felszivodast
el6segité anyag, konzervaldészer, antioxidans vagy
fényvédbszer alkalmazasaval.

Hordozé folyadékként alkalmazhaté barmely homo-
gén oldészer vagy olddszerelegy.

Nedvesitészerként (diszpergaloszerként) alkalmazha-
tok a fent ismertetett tenzidek.

A tovabbi segédanyagokat fent ismertettiik.

° v se
; ‘O ‘9 .

ERY

. . .
S ow O+0s . -
v

~



- 15 -

A dermélis adagoldsra alkalmas félig szilard
készitmények csak a nagyobb viszkozitdsban térnek el a
fent ismertetett szuszpenzidoktél és emulzidktdl.

Szilard készitmények el64llitasihoz a hatéanyagot
megfeleld6 hordozbéanyaggal keverjiik, adott esetben
segédanyag alkalmazdsival, és a kivant forméaban
kiszereljiik. Hordozdéanyagként hasznalhaték a fizio-
l6giailag alkalmazhat6é szildrd inert anyagok, igy
szervetlen és szerves anyagok. A szervetlen anyagokra
példaként emlithetd a konyhasé, karbonat, igy
kalciumkarbonat, hidrogénkarbonat, aluminiumoxid,
kovasav, agyag, kicsapott vagy kolloid sziliciumdioxid
és foszfat.

Segédanyagként alkalmazhaték konzervildszerek,
antioxidansok, szinezékek, amiket fent ismertettiink.

Tovabbi alkalmas segédanyagokra példaként emlit-
het6k a  csusztatészerek, igy magnéziumsztearat,
sztearinsav, talkum és bentonit.

Szitkséges tovabba, hogy az ilyen véddkészitmény a
vizzel torténdé hosszabb érintkezés, példaul uszas, a ruha
kimosédsa, vagy halaszat utdn megfeleld véddhatast
biztositsa. Ebb6l a célbél a taldlmany szerinti
készitmények tovabbi komponensként viztaszitd, illetve
vizallé anyagokat tartalmaznak.

Vizall6 anyagokat alkalmaznak példaul az olyan
napozdkészitményekben, amelyek a felhasznilét védik a
nap UV sugaraitél (példaul US 5,518,712 és US

4,810,489 szamu irat). Ennek sordn a cél a véddhatas
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fenntartdsa akkor, amikor a felhasznilé uszik vagy
erosen izzad. Az ilyen vizalls, illetve viztaszitd
anyagokat tartalmazé napozdkészitmények és rovarizd
készitmények ismertek (US 5,716,602 szidmu irat).
Antelmintikumot tartalmazé készitmény azonban eddig
nem ismert.

A taldlméany szerinti készitményben ezért tovabbi
komponensként alkalmazhatdk vizall6 anyagok. Ezek
lehetnek zsirban old6dé és vizben nem oldédé anyagok,
valamint a boérdén torténé megtapadist elbsegitd
vegyiiletek. A bdérvédé készitmény vizillé kompo-
nensként tartalmazhat példdul 1-50 tomeg% polimert, igy
polivinilpirrolidont, poliakrilatot, szilikont és hasonlé
polimert.

A helyi adagolasra alkalmas készitmény, igy spray,
oldat, krém, kendcs, valamint réteget vagy filmet képzd
készitmény eldallithaté a kozmetikumok eldallitasara
alkalmazott eljarasokkal (Schrader, K.: Grundlagen und
Rezepturen in der Kosmetika, Dr. Alfred Hiithig Verlag,
Heidelberg (1979)).

A felhasznaldashoz a taldlminy szerinti készit-
ményeket a felhasznalé altal kivant mennyiségben
egyenletesen és a bdrt folyamatosan befedd mébdon
felhordjuk.

A taldlmény szerinti készitmények természetesen
alkalmazhat6ok 4llatokndl is, az emlitett parazitdk 4ltal
okozott fertdzések megakadalyozasara. A készitménnyel

kezelhetd allatokra példaként emlitheték a hobbiallatok,
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igy kutyak és macskdk, valamint a haszonéallatok, példaul
szarvasmarhak, juhok és hasonldk.

A taldlméany szerinti készitmény alkalmazéisa soran a
hatéanyagot altaldban 0,03-1 mg, elédnydsen 0,03-0,1 mg,
kiillénésen elénydsen 0,04-0,06 mg mennyiségben
hordjuk fel 1 cm? bérfeliiletre szidmolva. fgy megel6zb
védelem alakithaté ki a bérdn athatold férgek és ezek
fejlédési stadiumaival szemben. Vizben td6rténd hosszabb
idejli  tarté6zkodds utdn a  hatbdanyag felvitelét
megismételjiik.

A taldlmanyt kozelebbrdl az aldbbi példakkal
mutatjuk be anélkiil, hogy az oltalmi koér a példakra

korlatozddna.

Biolégiai példa

Hatékonysag Schistosoma mansoni cerkariak ellen

(500 ul/l végkoncentracié a hatéanyag vonatkozasaban)

A ferté6zéshez egyenként 8 miracidiumot tartalmazé
csigdkat (Biomphalaria glabrata) 10 ml vizben egy
éjszakan keresztiil inkubalunk. A fert6zés utan mintegy
6-9 héttel kinyerjiik a cerkdridakat, amihez a s6tétben
tartott csigdkat fénnyel besugirozzuk, és a szétrajzoé
cerkaridkat két 6ran beliil 6sszegyjtjiik.

A kisérleti elegyhez annyi cerkdarias vizet (1 vagy 2
ml lasd késdébb) adagolunk, hogy az elegy mintegy 100-

150 cerkariat tartalmazzon.
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5 ul hatéanyagot 25 pul PEG300 komponenssel
alaposan elkeveriink. Ezutdn 9 ml akvariumi vizet adunk
hozza, és alaposan 6sszerdzzuk. Ezutin 1 ml cerkaria
szuszpenzid hozzdadidsa utdn azonnal nagyitoval
vizsgaljuk a talélé cerkariakat. A hatéanyag haté-
konysdgat a kovetkezd tabliazat szerint értékeljilk: 0 =

120 perc vizsgalati idé alatt nincs hatds, 1 = gyenge

hatds (a cerkaridk erdsen korlatozott mozgékonysagot

mutatnak), 2 J6 hatds (a cerkaridk csak enyhén

mozognak), 3 = teljes hatas (a cerkariak teljesen

mozdulatlanok).
Ebben a vizsgalatban a (II) képletii vegyiilet 1 értéki

hatast mutat.
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Szabadalmi igénypontok

1. Készitmény parazita férgek elleni védekezésre,
amely legalabb egy (I) 4altalanos képleti vegyiiletet

tartalmaz,

O
Il R3 R?
R]/C\\I O—R5
Lo 0

a képletben

R' jelentése hidrogénatom vagy adott esetben szub-
sztitualt alkil-, alkenil- vagy alkinilcsoport,

R? és R® jelentése egymastdl fiiggetleniil adott esetben
szubsztitudlt alkil-, alkenil- vagy alkinilcsoport,

R® és R* jelentése hidrogénatom, adott esetben
szubsztitudlt alkilcsoport, aralkilcsoport vagy aril-
csoport, vagy

R® és R* jelentése a kapcsolédé atommal egyiitt adott

esetben szubsztitualt monociklusos gyiirii.

2. Az 1. igénypont szerinti készitmény parazita férgek

elleni védekezésre, ahol az (I) 4ltalanos képletben

R' jelentése hidrogénatom, 1-10 szénatomos alkil-
csoport vagy 2-10 szénatomos alkinilcsoport,

R? és R’ jelentése egymastol fiiggetleniil 1-10
szénatomos alkilcsoport, 2-10 szénatomos alkenil-

csoport vagy 2-10 szénatomos alkinilcsoport,
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és R* jelentése hidrogénatom, 1-10 szénatomos
alkilcsoport, arilrészében egyenként adott esetben 1-
3 azonos vagy kiilonb6z6 szubsztituenssel szub-
sztitualt aril- vagy aralkilcsoport, ahol az arilcsoport
6-10 szénatomos ¢és az adott esetben el6forduld
alkilcsoport 1-4 szénatomos, és ahol az arilrész
szubsztituense halogénatom, egyenként egyenes vagy
elagazo szénlancu 1-4 szénatomos alkilcsoport, 1-4
szénatomos halogénalkilcsoport, 1-4 szénatomos
halogénalkoxicsoport vagy 1-4 szénatomos halo-

génalkiltiocsoport, vagy

R® és R* jelentése a kapcsol6dé atommal egylitt 3-7

3.

szénatomos cikloalkilcsoport.

Az 1. igénypont szerinti készitmény parazita férgek

elleni védekezésre, ahol az (I) altaldnos képletben

Rl

jelentése hidrogénatom, 1-5 szénatomos alkilcsoport,
2-5 szénatomos alkenilcsoport vagy 2-5 szénatomos
alkinilcsoport,

jelentése 1-5 szénatomos alkilcsoport, 2-5 szén-
atomos alkenilcsoport vagy 2-5 szénatomos alkinil-
csoport,

és R* jelentése hidrogénatom, 1-5 szénatomos
alkilcsoport, fenilrészében egyenként adott esetben
1-3 azonos vagy kiil6nbdzé szubsztituenssel szub-
sztitualt fenil- vagy fenil-(1-2 szénatomos alkil)-
csoport, ahol a fenilrész szubsztituense fluoratom,

klératom, bromatom, 1-2 szénatomos alkilcsoport, 1-
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2 szénatomos halogénalkilcsoport, 1-2 szénatomos
halogénalkoxicsoport vagy 1-2 szénatomos halogén-
alkiltiocsoport, vagy
R’ és R* jelentése a kapcsolédé atommal egylitt 3-6
szénatomos cikloalkilcsoport,
R’ jelentése 1-10 szénatomos alkilcsoport, 2-5 szén-
atomos alkenilcsoport vagy 2-5 szénatomos alkinil-

csoport.

4. Az 1. igénypont szerinti készitmény parazita férgek

elleni védekezésre, ahol az (I) 4ltalanos képletben

R' jelentése hidrogénatom, 1-5 szénatomos alkilcsoport,
2-5 szénatomos alkenilcsoport vagy 2-5 szénatomos
alkinilcsoport,

R? jelentése 1-5 szénatomos alkilcsoport, 2-5 szénato-
mos alkenilcsoport vagy 2-5 szénatomos alkinil-
csoport,

R> és R* jelentése hidrogénatom, 1-5 szénatomos
alkilcsoport vagy fenilrészében egyenként adott eset-
ben 1-3 azonos vagy Kkiilonb6z6 szubsztituenssel
szubsztitudlt fenil-, benzil- vagy fenetilcsoport, ahol
a szubsztituens fluoratom, klératom, brdématom,
metilcsoport, etilcsoport, trifluormetilcsoport, triflu-
ormetoxicsoport vagy trifluormetiltiocsoport, vagy

R’ és R* jelentése a kapcsolddd atommal egyiitt ciklo-

propilcsoport, ciklopentilcsoport vagy ciklohexil-

csoport,
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R’ jelentése 1-10 szénatomos alkilcsoport, 2-5 szén-
atomos alkenilcsoport vagy 2-5 szénatomos alkinil-

csoport.

5. Az 1. igénypont szerinti készitmény parazita férgek

elleni védekezésre, ahol az (I) altaldnos képletben

R' jelentése hidrogénatom, 1-5 szénatomos alkilcsoport
vagy 2-5 szénatomos alkenilcsoport,

R? jelentése 1-5 szénatomos alkilcsoport vagy 2-5
szénatomos alkenilcsoport,

R® és R* jelentése hidrogénatom, 1-5 szénatomos

alkilcsoport vagy

R® és R* jelentése a kapcsol6dé atommal egyiitt
ciklopropilcsoport,
R’ jelentése 1-5 szénatomos alkilcsoport vagy 2-5

szénatomos alkenilcsoport.

6. Eljaras parazita férgek elleni védekezésre, azzal
jellemezve, hogy (I) A4ltaldnos képletii vegyiiletet

alkalmazunk.

7. Az (I) 4altalanos képletli vegyiiletek alkalmazéasa

parazita férgek elleni védekezésre.

8. Eljaras parazita férgek elleni védekezésre alkalmas
készitmény elb6allitasara, azzal jellemezve, hogy (I)
altalanos képletii vegyiiletet hordozbéanyaggal és/vagy

feliiletaktiv anyaggal keveriink.
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A meghatalmazott:

DANUBIA
Szabadaimi és Védjegy Iroda Kift.

Schlidfer Laszlo

szabadalmi ligyvivd
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