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Opis wynalazku

Przedmiotem wynalazku jest doustna tabletka powlekana dojelitowa o przedtuzonym uwalnianiu
zawierajgca maslan sodu i sposéb jej wytwarzania.

Kwas masto wy nalezy do grupy powszechnie wystepujacych w jelicie grubym kwasoéw tluszczo-
wych, niezbednych do prawidtowego funkcjonowania jelit. W przypadku zachowania prawidtowej diety
kwas mastowy tworzy sie naturalnie w jelicie grubym i jego ilo$¢ jest wystarczajgca, aby prawidtowo
przebiegaty procesy regeneracji i odnowy tkanki nabtonka jelita. Niestety obecny styl zycia cztowieka
powoduje, ze jego codzienna dieta sktada sie z pokarméw pozbawionych btonnika pokarmowego, czego
nastepstwem jest obnizenie ilosci kwasu mastowego. Dlatego tez niezbedne jest jego suplementowanie.

Ze zgtoszenia patentowego EP3187175 znana jest tabletka zawierajgca maslan wapnia i wycigg
z pestek grejpfruta oraz substancje pomocnicze: hydroksypropylometyloceluloze, celuloze mikrokrysta-
liczng, dwutlenek krzemu, stearynian magnezu, mono- i diglicerydy kwaséw ttuszczowych. Tabletka ta
jest powlekana powtoka utworzong z mieszaniny szelaku, glicerolu i talku.

Ze zgtoszenia patentowego EP2289505 znana jest tabletka zawierajgca maslan wapnia, probio-
tyk i prebiotyk oraz substancje pomocnicze: hydroksypropylometyloceluloze, celuloze mikrokrystaliczng,
poliwinylopirolidon, stearynian magnezu. Tabletka ta jest powlekana najpierw powtokg zawierajgcg sze-
lak, a nastepnie powtokg zawierajgcg skrobie.

Ze zgtoszenia patentowego EP1790333 znana jest tabletka zawierajgca maslan sodu oraz sub-
stancje pomocnicze: sél sodowg karboksymetylocelulozy usieciowang, celuloze mikrokrystaliczng, po-
liwinylopirolidon, krzemionke koloidalng, stearynian magnezu, talk i bezwodny wodorofosforan wap-
niowy, dizasadowy. Tabletka ta jest powlekana najpierw powtokg zawierajgcg polimery celulozowe,
a nastepnie powtokg zawierajgcg szelak.

Doustna tabletka powlekana dojelitowa o przedtuzonym uwalnianiu obejmujgca rdzen zawiera-
jacy od 2,5-50% wagowych maslanu sodu charakteryzuje sie tym, ze zawiera hydroksypropylometylo-
celuloze w ilosci od 5 do 80% wagowych, co najmniej jedng substancije rozcienczajgca w ilosci od 5 do
80% wagowych wybrang z grupy obejmujgcej: laktoze jednowodng, celuloze mikrokrystaliczng krzemo-
wang, skrobie prezelowang kukurydziang i substancje wigzgcg — poliwinylopirolidon w ilosci od 1 do
15% wagowych, przy czym tabletka ta zostata powleczona dwoma powtokami, gdzie powtoka we-
wnetrzna zawiera polimery celulozowe i stanowi do 10% wagowych masy rdzenia, a powtoka ze-
wnetrzna zawiera szelak i stanowi od 3 do 20% masy rdzenia.

Zawarto$¢ procentowa poszczeg6lnych sktadnikdéw jest obliczona w odniesieniu do catkowitej
masy rdzenia tabletki. Korzystnie stosuje sie hydroksypropylometyloceluloze o lepko$ci 4000 mPa -s.

Celuloza mikrokrystaliczna krzemowana jest mieszaning celulozy mikrokrystalicznej w ilo$ci 98%
i krzemionki koloidalnej bezwodnej w ilo$ci 2%.

Korzystnie stosuje sie poliwinylopirolidon K90.

Tabletka zawiera stearynian magnezu w ilosci od 0,25 do 5% wagowych.

Tabletka zawiera:

— Maslan sodu — 20% wagowych masy rdzenia tabletki;

— Laktoza jednowodna - 35-40% wagowych masy rdzenia tabletki;

— Celuloza mikrokrystaliczna krzemowana — 27-33% wagowych masy rdzenia tabletki;

— Hydroksypropylometyloceluloza — 2-8% wagowych masy rdzenia tabletki;

— Poliwinylopirolidon — 2-8% wagowych masy rdzenia tabletki;

— Magnezu stearynian, pochodzenia roslinnego — 1-3% wagowych masy rdzenia tabletki;

i jest powleczona otoczkg wewnetrzng zawierajgcg polimery celulozowe, stanowigcg 5% masy rdzenia
tabletki oraz otoczka zewnetrzng zawierajgcg szelak, stanowigcg 7,5% wagowych masy rdzenia tabletki.

Maslan sodu ulega uwolnieniu z tabletki powlekanej po 2 h, w 0,1 molowym kwasie solnym na
poziomie nie wyzszym niz 10% zawartosci deklarowanej maslanu sodu w tabletce powlekane;.

Maslan sodu ulega uwolnieniu z tabletki powlekanej, po zmianie ze $rodowiska o pH kwasnym
(0,1 molowy kwas solny, po 2 h), w buforze fosforanowym o pH 6,8 po 3 h, na poziomie nie wyzszym
niz 60% zawartosci deklarowanej maslanu sodu w tabletce powlekanej, a po 8 h na poziomie nie niz-
szym niz 80% zawartosci deklarowanej maslanu sodu w tabletce powlekane;j.

Sposdb otrzymywania tabletki bedgcej przedmiotem wynalazku polega na tym, ze:

— sporzagdza sie mieszanine sktadnikéw rdzenia poprzez zmieszanie maslanu sodu i Srodkéw po-

mocniczych w mieszalniku proszkowym lub aparacie ze ztozem fluidalnym, nastepnie kalibruje
sie otrzymang mase i dalej miesza sie jg w mieszalniku proszkowym z substancjg poslizgows;
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— wytwarza sie rdzen tabletkowy poprzez kompresje masy tabletkowej w tabletkarce;

— powleka sie rdzen roztworem zawiesiny powlekajgce;j.

Tabletke po naniesieniu powtoki wewnetrznej ponownie powleka sie roztworem zawiesiny po-
wlekajgcej w celu uzyskania powtoki zewnetrznej. W ten sposéb tabletka zostaje powleczona dwoma
powtokami — wewnetrzng sporzadzong z polimeréw celulozowych oraz powtokg zewnetrzng sporza-
dzong z szelaku.

Wynalazek zostat przedstawiony w ponizszych przyktadach wykonania.

Przyktad 1

Ponizej przedstawiono skfad iloSciowo-jako$ciowy kompozycji.

Rdzen Tabletki

Lp. Nazwa materialu % m/m
L. Maglan sodu 2,5
2. HPMC 60
3. Poliwinylopyrolidon 15
" Celuloza mikrokrystaliczna 2225
krzemowana
5. Magnezu stearynian 0,25
Otoczka
% masy rdzenia
Lp. N terial
p azwa materialu tabletki
l. Aqua Polish 3
2. Bonulac F 3
3. Woda q.s.

Opis technologiczny:

— sporzadzono mieszanine sktadnikdw rdzenia poprzez zmieszanie maslanu sodu i $rodkow
pomochniczych w mieszalniku proszkowym lub aparacie ze ztozem fluidalnym, nastepnie ka-
librowano mase i mieszano w mieszalniku proszkowym z substancjg poslizgowg;

— wytworzono rdzenie tabletkowe poprzez kompresje masy tabletkowej w tabletkarce ze stem-
plami w odpowiednio dobranym rozmiarze;

— powleczono rdzenie zawiesing powlekajgcg — roztworem zawiesiny Aqua Polish do uzyskania
odpowiedniego przyrostu masy rdzeni;

— ponownie powleczono tabletki roztworem zawiesiny Bonulac F do uzyskania odpowiedniego
przyrostu masy rdzeni.

Woda uzyta w procesie powlekania jest usuwana (odparowuje) w toku procesu.

Przyktad 2

Ponizej przedstawiono skfad iloSciowo-jako$ciowy kompozycji.

Rdzen Tabletki

Lp. Nazwa materialu % m/m
1. Maslan sodu 5

2. HPMC 10

3 Poliwinylopyrolidon 15

n Celuloza mikrokrystaliczna 19.5

krzemowana

5. Laktoza jednowodna 50
6. Magnezu stearynian 0,5
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Otoczka
% masy
Lp. N terial
p azwa materiaiu rdzenia tabletki
T Aqua Polish >
D Bonulac F 5
3 Woda g-s.

Tabletki wytworzono sposobem opisanym w przyktadzie 1.

Przyktad 3

Ponizej przedstawiono skfad iloSciowo-jako$ciowy kompozycji.

Rdzen Tabletki

Lp. Nazwa materialu % m/m

1. Maslan sodu 10

2. HPMC 10

3. Poliwinylopyrolidon 10

Celuloza mikrokrystaliczna
4. 40
krzemowana
5. Skrobia prezelowana 29
6 Magnezu stearynian |
Otoczka
) % masy rdzenia
Lp. Nazwa materialu tabletki

1. Aqua Polish 7
2. Bonulac F 10
3. Woda gq.s.

Tabletki wytworzono sposobem opisanym w przyktadzie 1.

Przyktad 4

Ponizej przedstawiono skfad iloSciowo-jako$ciowy kompozycji.

Rdzen Tabletki

Lp. Nazwa materialu % m/m
l. Maslan sodu IS
2. HPMC 10
3. Poliwinylopyrolidon 10
4, Skrobia prezelowana 19,5
5. Celuloza mikrokrystaliczna 40
5. Magnezu stearynian |
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Otoczka
B % masy
Lp. Nazwa material
p azwa materialu rdzenia tabletki
1. Aqua Polish 10
2. Bonulac F 12
3. Woda q-S.

Tabletki wytworzono sposobem opisanym w przyktadzie 1.
Przyktad 5

Ponizej przedstawiono skfad iloSciowo-jako$ciowy kompozycji.
Rdzen Tabletki

Lp. Nazwa materialu % m/m

1. Maslan sodu 20

2. HPMC 10

3. Poliwinylopyrolidon 5

4. Celuloza mikrokrystaliczna 30

5. Laktoza jednowodna 30

6. Magnezu stearynian 2

7. Talk 1

Otoczka
) % masy
Lp. Nazwa materialu rdzenia tabletki

1. Aqua Polish 7
2. Bonulac F 15

3. Woda q.s.

Tabletki wytworzono sposobem opisanym w przyktadzie 1.
Przyktad 6

Ponizej przedstawiono skfad iloSciowo-jako$ciowy kompozycji.
Rdzen Tabletki

Lp. Nazwa materialu % m/m
1. Maslan sodu 20
2. HPMC 5
3. Poliwinylopyrolidon 5

Celuloza mikrokrystaliczna
4. 30
krzemowana
5. Laktoza jednowodna 37
6. Magnezu stearynian 3
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Otoczka
. % masy
Lp. Nazwa materiatu rdzenia tabletki
1. Aqua Polish J
2. Bonulac F 7
3 Woda qg.s.

Tabletki wytworzono sposobem opisanym w przyktadzie 1.
Przyktad 7

Ponizej przedstawiono skfad iloSciowo-jako$ciowy kompozycji.
Rdzen Tabletki

Lp. Nazwa materialu %0 m/m
1. Maslan sodu 25
HPMC 10
Poliwinylopyrolidon 5
4 Celuloza mikrokrystaliczna 20
krzemowana
5. Skrobia prezelowana 35
0. Magnezu stearynian 2
7. Talk 2
Otoczka
] % masy
Lp. Nazwa materialu rdzenia tabletki
1. Aqua Polish 3
2. Bonulac F 20
3. Woda q.s.

Tabletki wytworzono sposobem opisanym w przyktadzie 1.

Zastrzezenia patentowe

1. Doustna tabletka powlekana dojelitowa o przedtuzonym uwalnianiu obejmujgca rdzen zawie-
rajgcy od 2,5-50% wagowych maslanu sodu, znamienna tym, ze zawiera hydroksypropylo-
metyloceluloze w iloci od 5 do 80% wagowych, co najmniej jedng substancje rozcienczajgca
w ilosci od 5 do 80% wagowych wybrang z grupy obejmujgcej: laktoze jednowodng, celuloze
mikrokrystaliczng krzemowana, skrobie prezelowang kukurydziang i substancje wigzacg — po-
liwinylopirolidon w iloSci od 1 do 15% wagowych, przy czym tabletka ta zostata powleczona
dwoma powfokami, gdzie powtoka wewnetrzna zawiera polimery celulozowe i stanowi do 10%
wagowych masy rdzenia, a powtoka zewnetrzna zawiera szelak i stanowi od 3 do 20% masy
rdzenia.

2. Tabletka wedtug zastrz. 1, znamienna tym, ze zawiera stearynian magnezu w iloci od 0,25
do 5% wagowych.

3. Tabletka wedtug zastrz. 1 albo 2, znamienna tym, ze zawiera:

— Maslan sodu — 20% wagowych masy rdzenia tabletki;

— Laktoza jednowodna — 35-40% wagowych masy rdzenia tabletki;

— Celuloza mikrokrystaliczna krzemowana — 27-33% wagowych masy rdzenia tabletki;
— Hydroksypropylometyloceluloza — 2-8% wagowych masy rdzenia tabletki;
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— Poliwinylopirolidon — 2—-8% wagowych masy rdzenia tabletki;

— Magnezu stearynian, pochodzenia roslinnego — 1-3% wagowych masy rdzenia tabletki;

i jest powleczona otoczkg wewnetrzng zawierajgcg polimery celulozowe, stanowigcg 5% masy

rdzenia tabletki oraz otoczkg zewnetrzng zawierajgcg szelak, stanowigcg 7,5% wagowych

masy rdzenia tabletki.

. Tabletka wedtug dowolnego z poprzedzajgcych zastrz., znamienna tym, ze maslan sodu

ulega uwolnieniu z tabletki powlekanej po 2 h, w 0,1 molowym kwasie solnym na poziomie nie

wyzszym niz 10% zawartosci deklarowanej maslanu sodu w tabletce powlekanej.

. Tabletka wedtug dowolnego z poprzedzajgcych zastrz., znamienna tym, ze maslan sodu

ulega uwolnieniu z tabletki powlekanej po zmianie ze $rodowiska o pH kwasnym (0,1 molowy

kwas solny, po 2 h) w buforze fosforanowym o pH 6,8 po 3 h na poziomie nie wyzszym niz

60% zawartosSci deklarowanej maslanu sodu w tabletce powlekanej, a po 8 h na poziomie nie

nizszym niz 80% zawartosci deklarowanej maslanu sodu w tabletce powlekane;j.

. Sposdb otrzymywania tabletki opisanej w dowolnym z poprzedzajacych zastrz., znamienny

tym, ze:

— sporzadza sie mieszanine sktadnikoéw rdzenia poprzez zmieszanie maslanu sodu, $rod-
kéw pomocniczych w mieszalniku proszkowym lub aparacie ze ztozem fluidalnym, nastep-
nie kalibruje sie otrzymang mase masy i dalej miesza sie ja w mieszalniku proszkowym
z substancjg poslizgowa;

— wytwarza sie rdzen tabletkowy poprzez kompresje masy tabletkowej w tabletkarce;

— powleka sie rdzen roztworem zawiesiny powlekajgce;j,

po czym tabletke po naniesieniu powtoki wewnetrznej ponownie powleka sie roztworem za-

wiesiny powlekajgcej w celu uzyskania powtoki zewnetrzne;.



