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Sposob wytwarzania na tabletkach zawierajacych leki powloczki
rozpadajacej sie w soku zolagdkowym

1

Niektore leki stosowane w lecznictwie doustnie
‘w postaci tabletek posiadajg nieprzyjemny smak,
wrecz uniemozliwiajgcy pacjentowi przyjmowanie
leku. Z tego wzgledu tabletki, zawierajgce leki
o nieprzyjemnym smaku, pokrywa sie powloczka
chronigcg tabletke przed rozpuszczeniem w czasie
przechodzenia przez jame ustng. Jest to zazwyczaj
powloczka cukrowa, niekiedy z dodatkiem sub-
stancji pomocniczych jak: guma arabska, zelatyna
itp. Wytwarzanie powloczki cukrowej polega na
zwilzaniu tabletek syropem cukrowym, co powo-
duje wchlanianie wody przez lek.

W przypadku substancji leczniczych wrazliwych
na dzialanie wilgoci moze nastgpi¢ rozklad leku.
‘Wada powloczek cukrowych jest réwniez czaso-
chilonnos¢ ich nakladania: tak zwane drazowanie
jednej partii tabletek trwa zazwyczaj przecigtnie
3 dni. Ponadto powloczki cukrowe sg wrazliwe na
warunki atmosferyczne, dlatego w krajach o gorg-
cym, wilgotnym klimacie stosowanie ich jest ogra-
niczone i nie wskazane. Tabletki z powloczka cu-
‘krowa, czyli drazetki, pod wplywem temperatury
i wilgoci zlepiajg sie i pokrywaja plesnig. Z tych
powodéw na tabletki przeznaczone do krajéw tro-
pikalnych naklada sie powloczki odporne na dzia-
tanie temperatury i 'wilgoci.

Do wytwarzania takich powloczek znane jest
'stosowanie zeiny, poliwinylopirolidonu, polioctanu
‘winylu, polimeréw poliwinylodwuetyloaminoaceta-
1u, poliwinylobenzyloaminoacetalu i ich kopolime-
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row, polimeréw i kopolimeréw 2-winylopirydyny,
jak réwniez glikoli polietylenowych wraz z fta-
lanem acetylocelulozy. Stosowanie zeiny jest trud-
ne ze wzgledu na duzg lepko$§é tej substancji oraz
niemozno$§é rozpuszczania jej w bardziej lotnych
rozpuszczalnikach.

Polioctan winylu natomiast tworzy powloczki,
ktére bardzo trudno lub wcale nie rozpadajg sie
w soku zolagdkowym, ponadto ze wzgledu na lep-
ko§é roztworé6w technologia nakladania powloczki
jest bardzo trudna. Powloczki z glikoli polietyleno-
wych i ftalanu acetylocelulozy nie tworzg gladkich
powierzchni, wymagajg ponadto znacznej grubosci
powloczki, a tym samym wiekszego zuzycia su-
rowcow.

Niektére z wymienionych substancji sg kosztow-
ne, stosowanie ich podraza produkcje tego rodzaju
tabletek.

Szczegblnie korzystny, znany sposéb wytwarza-
nia na tabletkach powloczki, szczelnie zamykajace]j
lek i rozpadajgcej sie w soku zolgdkowym polega
na Igcznym stosowaniu etylocelulozy, wosku
pszczelego i kauczuku w rozpuszczalniku orga-
nicznym, (opis patentowy nr 51225).

Powtloczki te, w wielu przypadkach calkowicie
zadowalajgce ustepuja pod wzgledem mechanicz-
nym, jak réwniez pod wzgledem latwosci pokry-
wania tabletek, powloczkom wykonanym z ftalanu

~ acetylocelulozy, ktéry sie stosuje w celu uzyska-

nia tabletek nierozpuszczalnych w soku zolgdko-
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wym lecz rozpuszczajacych sie w soku jelitowym.
Powloczki z ftalanu acetylocelulozy cechuje szcze-
- gélnie ladny wyglad i ré6wna gladka powierzchnia.
Wytwarzanie tych powloczek jest proste, gdyz
ftalan acetylocelulozy rozpuszczony w organicznym
rozpuszczalniku z chwilg odparowania traci lep-
kosé, wobec czego tabletki nie ulegajg zlepianiu
sie w czasie nakladania powloczki. Te zalety fta-
lanu acetylocelulozy sklonily do poszukiwania
sposobu wytwarzania z tego tworzywa powloczek,
ktére by sie rozpadaty w soku zotgdkowym.

Stwierdzono, ze powloczka z ftalanu acetylocelu-
lozy znana z odporno$§ci na kwas zoladkowy traci
te odporno$é, jezeli do jej wytworzenia uzyto igcz-
nie z ftalanem acetylocelulozy kwas abietynowy
zobojetniony dwuetyloaming. Dodatek abietynianu,
radykalnie zmieniajgcy zachowanie sie powloczki
w stosunku do soku zZotgdkowego, nie zmienia in-
nych korzystnych wtaSciwosSci powloczki z ftalanu
acetylocelulozy. Powloczka ta jest réwnie gladka
i estetyczna oraz wytrzymala mechanicznie, jak
powloczka uzyskana z samego ftalanu acetylocelu-
lozy.

Wedlug wynalazku sporzadza sie roztwér ftala-
nu acetylocelulozy w rozpuszczalniku organicznym
zwlaszcza w acetonie lub w mieszaninie acetonu
z etanolem i dodaje niewielkg ilo§¢ substancji pla-
styfikujacej w rodzaju oleju rycynowego. Oddziel-
nie sporzadza sie roztwér kwasu abietynowego
w rozpuszczalniku organicznym, zwlaszeza w eta-
nolu i wprowadza sie¢ do tego roztworu mniej
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wiecej réwnowazng ilo§é dwuetyloaminy w celu
zobojetnienia kwasu. Zamiast czystego kwasu abie-
tynowego wydzielonego z kalafonii mozna réwniez
postugiwaé sie surowa kalafonig, ktéra zawiera
okolo 70% tego kwasu. Po zmieszaniu roztwor6w
otrzymuje si¢ plyn, ktéry nanosi sie na tabletki
w drazownicy. Jednorazowe powleczenie tabletki
wystarcza do uzyskania doskonalej powloczki.

Przyktad. 9 g ftalanu acetylocelulozy rozpu-
szczono w 59,4 g acetonu, dodano 0,9 g oleju rycy-
nowego i 20,7 g etanolu 95%. Oddzielnie rozpu-
szczono 2 g kwasu abietynowego w 7,68 g tegoz
etanolu i dodano 0,32 g dwuetyloaminy w celu
zobojetnienia kwasu abietynowego. Oba roztwory
zmieszano i uzyto do powlekania tabletek Alina-
miny. Pomimo, ze lek ten odznacza sie nieprzyjem-
nym smakiem oraz zapachem czosnku, otrzymano
tabletki, ktérych powloczka calkowicie maskowata
nieprzyjemny smak i zapach. Tabletki te rozpada-
ty sie w sztucznym soku zolgdkowym przecietnie
w ciggu 15 minut,

Zastrzezenie patentowe

Sposéb wytwarzania na tabletkach zawierajgcych
leki powloczki rozpadajgcej sie w soku zotgdko-
wym, znamienny tym, ze na tabletki nanosi sie
roztwér ftalanu acetylocelulozy i kwasu abiety-
nowego zobojetnionego dwuetyloaming w roz--
puszczalniku organicznym.
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