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A taldlmény térgya eljards primicint tartalmaz6 szem- 30t%  polietilénglikolt tartalmazé polietilén-
csepp el6éllitdsdra, oly médon, hogy glikol-660-12-hidroxisztearatot és
0,02-0,1 t% primicint 70-95 °C-on 1-5t% polivinil-pirrolidont-t és keverés mellett
15-25t% pirrolidon-2-ben oldunk, az ol- 100 t%-hoz szilkséges mennyiségben
dathoz melegen desztillalt vizet adunk, majd az oldatot
12-25t% 70 t% 12-hidroxisztearinsav-poliglikol- keverés mellett szobahdfokra hiitjiik.
észtert €s

A leirds terjedelme: 4 oldal
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A taldlmany targya eljards hatéanyagként primicint tar-
talmazé stabil vizes oldat elGallitasdra.

Taldlmanyunk targydt képezik tovabbé a stabil vi-
zes oldatbol készithet gydgyaszati készitmények is.

A primicin makrolid antibiotikum, amelyet az iro-
dalom (J. Chem. Soc., Perkin 1. 1974, 816 p) egyetlen
képlettel jellemez:

[5-(18)a-D-arabinofuranoziloxi]-2-butil-
1,3,7,11,15,19,21,23,25,27-nonahidroxi-4,16,32,34-
tetrametil- 1-oxo-oxaciklohexatriakonta-16,32-dién-
35-il]-4-hidroxihexil/guanidinium-szulfat.

Bér a szakirodalom egyetlen képlettel irja le a szerkeze-
t€t, ismert, hogy tbb komponensbdl 4ll6 antibiotikum-
komplex (195514 és 196425 magyar szabadalmi lefrsok).

A primicin a Thermopolyspora galeriensis gomba-
torzs tenyészetébS] szirmazd természetes antibioti-
kum, fermentécids Gton térténd elallitdsat a 153 593,
Isz. magyar szabadalmi leirds ismerteti. A primicin
széles spektrumi, elsGsorban Gram-pozitiv baktéri-
umok ellen hatékony antibiotikum, amely a polirezisz-
tens huménpatogén torzsekre is hatdsos.

A primicin hdmszoveti sériilések kezelésére, az
urol6gidban, sebészetben, ndgydgydszatban, bérgys-
gydszatban, haztartasi sériléseknél, illetve égési sérii-
lések ellatasanél eredményesen alkalmazhaté.

Hasznédlata sordn ezideig sem rezisztencidt, sem
allergids reakcidkat nem tapasztaltak.

Ismertek tovabbd a primicin més antibiotikumokkal
val6 kombindci6i (158 241 sz. magyar szabadalmi lefrds.)

A primicin 6nmagdban vizben nem oldhaté, ez tera-
pias felhaszndldsat rendkiviil megneheziti.

A 173708 sz. magyar szabadalmi lefras heterokol-
loidalis primicint tartalmazé gyégyszerkészitménye-
ket ismertet. Ezen készitmények hdtrdnya, hogy pri-
micin tartalmuk alacsony (02,-1%), a heterokolloid
oldat elgallitdsdhoz alkalmazott etanol szem és egyes
esetekben bdr irritald hatdst, valamint amennyiben a
kezelt feliiletrél az alkohol elpdrolog, a felvitt primi-
cin egy része bioldgiai hasznosuls nélkiil a feliletrdl
lepereg.

A 194 493 sz. magyar szabadalmi leirds primicint
és N-metil-pirrolidont tartalmazé alapgélt és abbdl
el6allithaté gydgydszati készitményeket, gy gélt,
kenGesdt ismertet, Az .alapgél, illetve abbdl elGal-
litott készitmények értelemszeren szemcseppként
nem alkalmazhatdk.

A 201876 sz. magyar szabadalmi lefrds 0,5-
175 tmeg/tf% primicint, 2,5-9 témeg%/tf% pirro-
glutaminsavat vagy sojat és 40-60 tf% izopropil-al-
koholt tartalmazé stabil vizes oldatokat ismertet. Az
izopropil-alkohol tartalom miatt az oldat szemcsepp-
ként nem alkalmazhaté.

Célul tliztiik ki primicin hatdanyagtartalmd stabil,
vizes oldat elGallitdsat, amely alkoholmentes, nem tar-
talmaz szem-irritdlé anyagokat és ezaltal alkalmas
szemcsepp eldallitasdra.

Fentieknek megfelelfen a taldlmény targya olyan
szemcsepp elallitdsa, amely

0,02~ 0,1t%  primicint,
15 =250 t% - pirrolidon-2-t,
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12— 25,0t% 70 t% 12-hidroxisztearinsav-poligli-
kol-észtert és

30 t% poetilénglikolt tartalmazd po-
lioxietilén-660-12-hidroxisztearétot,
polivinil-pirrolidont és

sziikséges mennyiségben desztillalt
vizet tartalmaz.

A taldlmany szerinti szemeseppet oly médon éllitjuk
el8, hogy a primicint kozvetlen héfokszabélyozéval ella-
tott flithet keverSberendezésben melegitéssel 70-95 °C-
on oldjuk a pirrolidon-2-ben (Soluphor P, gyarté: BASF),
majd melegen hozzdadjuk a polietilénglikol-660-12-
hidroxisztearatot (Solutol HS 15, gyartd: BASF) (derme-
dési pont: 25-30 °C, szappanositasi szam: 53-63, hidr-
oxiszdm: 90-100) és a polivinil-pirrolidont. A desztillalt
vizet gyors keverés mellett adjuk a rendszerhez, majd az
oldatot keverés mellett szobahGmérsékletre hitjik.

A taldlmédny szerinti szemcseppek a primicin mel-
lett egyéb, ismert antimikrobas hatéanyagot, mint norf-
loxacint, pefloxacint, ciprofloxacint is tartalmazhatnak.

A talalmény szerinti készitményeket az alabbi pél-
dakkal illusztraljuk anélkil, hogy a taldlmant a példak-
ra korlatozndnk.

I- 50t%
a 100 t%-hoz

1. példa
A leirdsban megadott médon az alabbi Osszetételd
készitményt allitjuk eld:

primicin 0,05 t%
Soluphor P 20 %
Solutol HS 15 t%
polivinil-pirrolidon 3 t%
deszt. viz. ad. 100 t%

A készitmény tj-zélandi nydlon 14 napon at torténd
kezeléssel szemiritcit nem okozott. A készitmény sta-
bilitdsara vonatkoz6 adatokat az 1. tiblazat tartalmazza.

2. példa
A lefrasban megadott mddon az alabbi dsszetételd
készitményt &llitjuk eld:

primicin 0,10 t%
Soluphor P 25,00 t%
Solutol HS 25,00 t%
polivinil-pirrolidon 5,00 t%
deszt. viz. ad. 100,00 t%

A készitmény Gj-zélandi nyiilon 14 napon 4t térténd
kezeléssel szemirritdciét nem okozott.

1. tabldzat
1. példa szerinti 0,05 t% hatéanyagot tartalmazé
készitmény stabilitdsa biol6giai értékméréssel

Biol6giai érték .
Térolés pH Szin
2/100 ml %
Hiitd 5 °C
SzobahG 0,0375 | 1000 | 53 S,
o 5283
40 °C 00362 | 965 | 50 | 20
o 52—53
s0°C 9,0353 941 | 50 | 1o
- 60°C 0,0363 | 96,8 | 5,0 S3
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Gyértds: 1990. okt. 25.

Indulé érték: pH 5,2; Biol: 0,0369; Szin: S,
Szobahdn térolva (1 év 3 hénapos): 0,0362
Organeleptikus valtozds nem tapasztalhat6.

SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Eljards primicint tartalmazé szemcsepp el6al-

litésdra, azzal jellemezve, hogy hogy

0,02-0,1 t% primicint 70-95 °C-on

15-25 t% pirrolidon-2-ben oldunk, az oldathoz
melegen

12-25t% 70 t% 12-hidroxisztearinsav-poliglikol-ész-
tert és
30 t% polietilénglikolt tartalmazé
polietilénglikol-660-12-hidroxisztea-
ritot és

10
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1- 5t% polivinil-pirrolidont-t és  keverés
mellett
100 t%-hoz szitkséges mennyiségben desztilllt vi-
zet adunk, majd az oldatot keverés mellett szobah&fok-
ra hdtjiik.
2. Az 1. igénypont szerinti szemcsepp, azzal jelle-

mezve, hogy

0,5 t% primicint

20,0 t% pirrolidont-2-t

15,0 t% 70 t% 12-hidrosztearinsav-poligliko-
lésztert
30 t% polietiklénglikolt tartalmazé
polietilénglikol-660-12-hidroxisztea-
rtot

3,0t% polivinil-pirrolidont és

a 100 t%-hoz szikséges mennyiségd desztillalt vizet
alkalmazunk.
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