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Relatério Descritivo da Patente de Invengdo para "COMPOSICAO
FARMACEUTICA". | |
CAMPO DA INVENCAO

A presente invencéo refere-se a uma composigao farmacéutica e, mais

particularmente, a uma composi¢ao farmacéutica na forma de uma forma de
dosagem solida soluvel em agua. |
ANTECEDENTES DA INVENCAOQO

Neste relatério descritivo, o termo "pesticida" terd seu mais amplo

significado e é intencionado abranger dentro de seu escopo herbicidas e

composicdes para erradicar ou controlar pestes animais.

Liguidos em geral, e pesticidas em particular, sdo usuaimente vendidos
como um concentrado liquido em recipientes de metal ou de plastico dos
quais uma quantidade desejada do produto é decantada antes do uso.

Pesticidas, por sua natufeza, sao quimicas perigosas e descarte de
recipientes de pesticida vazios & um problema visto que os recipientes usu-
almente contém um residuo de pesticida que pode lixiviar no ambiente com

conseqiiéncias desastrosas. Em uma proporgéo, problemas similares podem

. ser experimentados com recipientes cheios ou parcialmente cheios, particu-

larmente recipientes de metal ou recipientes de plastico que tém as roscas da

tampa tiradas. Tambem, recipientes freqientemente caem e quebram durante

. 0 transporte.

Outro problema com os recipientes é o uso, particularmente em paises
em desenvolvimento onde amenidades como agua corrente estao faltando,
de recipientes vazios para armazenar agua para uso doméstico. Os perigos
‘de uma tal pratica ndo necessitam de nenhuma elaboragao.

Uma tentativa de tratar o problema acima envolve prover o ingrediente
de pesticida ativo em forma de p6 em sacos plasticos. Uma quantidade de-
sejada do ativo é medida e misturada com agua logo antes de usar. Em uma
escala grande, os sacos plasticos, ao mesmo témpo requerendo menos es-
pago de armazenamento que os recipientes de metal ou de plastico, sofrem
das mesmas desvantagens que os recipientes particularmente quando eles

sao armazenados em ambientes umidos e também ao medir a quantidade
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correta do po.
OBJETIVO DA INVENCAQO

E um objetivo desta invencdo prover uma composicdo farmacéutica e,
mais particularmente, prover uma composigao farmacéutica na forma de uma
forma de dosagem solida solivel em agua que pelo menos em parte suaviza
as desvantagens acima mencionadas. '

SUMARIO DA INVENCAO

De acordo com esta invengao, é fornecida uma composi¢ao farma-
céutica compreendendo uma composi¢ao pesticida ativa contida em uma
forma de dosagem efervescente. |

E também estipulado a composigdo incluir um &cido, preferivelmente
acido citrico e um carbonato ou bicarbonato, preferivelmente um carbonato de
alcali como carbonato de sédio ou um bicarbonato de alcali como bicarbonato
de sédio.

E também estipulado a composi¢do pesticida ativa ser um herbicida.
Alternativamente € estipulado a composicao pesticida ativa ser adequada -
para controlar ou erradicar pestes mamiferas, preferivelmente ectoparasitas e
também preferivelmente um acaricida. | '

E também estipulado o acaricida pertencer ao grupo de pesticidas
amidina, preferivelmente amitraz. | '

De acordo com outra modalidade o acaricida pertence ao grupo de
piretrides, preferivelmente alfa-ciano piretroides, em particular deltametrina.

A composicao farmacéutica em geral inclui pelo menos um aglutinante,
preferivelmente propileno glicol e pelo menos um tensoativo, por exemplo um
produto de condensagéo ligado a metileno de acidos arilsulfénicos, preferi-
velmente Baykanol SL e/ou um sal de sodio de aquilnaftalenossulfonato,
preferivelmente Nekal BX, e/ou um tensoativo nédo-ibnico que pertence ao
grupo etoxilato de nonilfenol, preferivelmente ARKOPAL N090.

"~ Também a composicao de acordo com a presente invengao pode in-
cluir um ou mais dos ingredientes a seguir:
- pelo menos um dispersante adequado, preferivelmente um sal

de sédio do produto de condensacao de acido naftaleno sulfurico, em parti-
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cular WETTOL D2;
- pelo menos um deéintegrante, preferivelmente glicolato de a-
mido de sédio
- pelo menos um antioxidante, preferivelmente hidroxitolueno
butilado (BHT). |
Em geral, as concentragdes dos ingredientes na composicao estao nas

faixas a sequir:

Ingrediente ativo v 10 a 60 % m/m,
Carbonato 5a25 % m/m,
Acido : | 4a21% m/m,
Aglutinante 10 a 40 % m/m,
Tensoativo K 1a25 % m/m,
Dispérsante : 0,6 a2 % m/m,
Antioxidante ‘ 0,3a1 % m/m.

{Nocaso de comb'inagc“)esde ingredientes diferentes de um tipo - por
exemplo, mais de um tensoativo — serem usados, as faixas de concentragao
sdo dadas para a soma das concentracdes dos respectiVos ingredientes.)

A concentragao do ingrediente ativo na composicao variara de acordo
com a concentracao e solubilidade eficazes requeridas do respectivo com-

posto. Concentragdes tipicas sao por exemplo 20 a 60 % m/m (da composi¢ao

. final) para amitraz ou 12 a 16 % m/m (da composicao final) para deltametrina.

De acordo com uma modalidade é estipulado a composi¢ao farma-
céutica incluir pelo menos um dispersante adequado, e/ou pelo menos um
desintegrante, e/ou pelo menos um tensoativo, e/ou pelo menos um agluti-
nante; o dispersante ser um sal de sodio do produto de condensacgéao de acido
naftaleno sulfurico, preferivelmente WETTOL D2; o desintegrante ser glicolato
de amido de s6dio; o tensoativo ser um tensoativo nao-ibnico que pertence ao
grupo etoxilato de nonilfenol, preferivelmente ARKOPAL N090; e o aglutinante
ser propileno glicol. |

De acordo com uma modalidade preferida da invengao € estipulado a
composigao incluir amitraz, carbonato de sédio, monoidrato de acido citrico,
ARKOPAL N090, WETTOL D2 e propileno glicol; para os constituintes esta-
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Amitraz

Carbonato de sédio
Monoidrato de &cido citrico
ARKOPAL N090

WETTOL D2

Propileno Glicol

rem presente nas faixas a seguir (% m/m na composicao final):

20a 60 % m/m,
5a17 % m/m,
4a9 % m/m,
1a4 % m/m,
0,6a2% m/m,e
10 a 40 % m/m.

De acordo com uma modalidade particularmente preferida da invengao

‘Amitraz

Carbonato de sédio
Monoidrato de acido citrico
ARKOPAL N090

WETTOL D2

Propileno Glicol

é estipulado a composig¢ao ser constituida como segue:

50,1 % m/m,
12,5 % m/m,
7,3 % m/m,
2,4 % m/m,
1,22 % m/m, e
26,4 % m/m.

De acordo com outra modalidade preferida da invengéo € estipulado a -
composig¢ao incluir deltametrina, bicarbonato de sédio, monoidrato de acido
citrico, Baykanol SL (produto de condensagéo ligado a metileno de 4cidos
arilsulfénicos), Nekal BX (sal de s6dio de alquilnaftalenossulfonato), propileno
glicol e 2,6-di-terc-butil-4-metilfenol (BHT); os constituintes estarem presentes |
nas faixas a seguir (% m/m, com base na composigéo final):

122 16 % m/m
20 a 25 % m/m
17 a21 % m/m
19a24 % m/m
Nekal BX 1,2a 1,6 % m/m
Propileno Glicol 19 a 24 % m/m
2,6-Di-terc-butil-4-metilfenol (BHT) 0,5a 0,7 % m/m

De acordo com uma modalidade particularmente preferida da invengao

Deltametrina
Bicarbonato de sddio
Monoidrato de &cido citrico
Baykanol SL

¢ estipulado a composigao ser constituida como segue:

13,9 % m/m
22,2 % m/m

Deltametrina

Bicarbonato de sdédio
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Monoidrato de &cido citrico 18,8 % m/m
Baykanol SL | 21,7 % m/m
Nekal BX - 1,36 % m/m
Propileno Glicol 21,5 % m/m

2,6-Di-terc-butil-4-metilfenol (BHT) 0,56 % m/m
BREVE DESCRICAO DAS MODALIDADES PARTICULARES DA INVEN-
CAo ' o

A invencao sera descrita abaixo por via de exemplo apenas e com

referéncia aos exemplos em anexo que sao para uma composi¢ao acaricida.

DESCRICAO DETALHADA DAS MODALIDADES DA INVENCAO

Uma composic¢ao farmacéutica de acordo com a invencéo foi produzida
moendo Amitraz, carbonato de sédio e acido citrico juntos e depois ligando o
pé formado usando propilenc glicol. O carbonato de sédio e &cido citrico
juntos fornecem um desintegrante efervescente. Dispersantes e tensoativos

desejados foram também adicionados a mistura. A forma de dosag‘em -efer-

~ vescente resultante assim produzida é individualmente vedada com um plas-

tico ou filme de material de folha metalica.

A formulagéao a seguir foi usada:

CONSTITUINTE ' % m/m
Amitraz 50,1
NaCOs 12,5
Monoidrato de &cido citrico 7,3
ARKOPAL N90 2,4

- WETTOL D2 1,2
Propileno Glicol 26,4

Similarmente uma composigcao contendo deltametrina foi produzida. A

formulagao a seguir foi usada:

CONSTITUINTE , % m/m
Deltametrina 13,9
NaHCO; 22,2
Monoidrato de &cido citrico 18,8

BAYKANOL SL 21,7
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NEKAL BX seco , 1,4

Propileno Glicol 21,5
BHT ' 0,6

As formas de dosagem efervescentes foram observadas dissolver
rapidamente, em média entre 1,5 e 2 minutos em 10 litros de agua. Isto as
torna altamente adequadas para aplicagdes onde liberagao rapida for reque-
rida. O material permaneceu-em suspensao durante 4 horas e apés 20 horas
tinha se precipitado. |

A concentracao de Amitraz e deltametrina, respectivamente foram

‘padrao e com base em uma concentragao eficaz para controlar ou erradicar

acaros quando a forma de dosagem sélida‘produzida foi dissolvida em 10
litros de agua. ’

E visado que as formas de dosagem efervescentes possam ser usadas

como uma alternativa viavel a concentrados liquidos e em pé desse modo,

~ pelo menos em parte, suavizando algumas das desvantagens associadas ao

uso do liquido e pé. E visado que varias formas de dosagem efervescentes
possam ser acrescentadas em qualquer volume adequado de agua para
compor aplicagao pesticida suficiente para um animal'em cujo caso uma
forma de dosagem efervescente do pesticida pode ser composta em um balde
e pode ser esfregada com esponja ou pulverizada sobre o animal, ou em
varios animais em cujo caso varias formas de dosagem efervescentes do
pesticida podem ser dissolvidas em um tanque de mergulho ou em reserva-
tério de remoinho de pulverizagao.

Variando a quantidade de ingrediente ativo e excipientes em uma

formulacdo é possivel controlar a taxa de dissolugdo da forma de dosagem

sdlida.

- Sera apreciado que uma ampla variedade de pesticidas e aditivos pode
ser usada na invenc¢ao acima sem divergir do escopo desta. Em particular, o |
ingrediente ativo de pesticida pode ser um acaricida como descrito ou o pes-
ticida pode aivejar'outros ectoparasitas. Alternativamente o ingrediente ativo
de pesticida pode alvejar uma variedade de endoparasitas como nematddeos

e cistddeos para citar apenas dois. Onde o alvo for um endoparasita é visado



que a forma de dosagem sélida possa ser dissolvida em agua em um reser-
vatorio para uma pistola de doseamento oral.

Essencialmente, qualquer composicdo efervescente adequada pode
ser usada.

Além do acima, o ingrediente ‘atiVo de pesticida pode também ser um
herbicida e a forma de dosagem efervescente dissolvida em dgua em um
reservatorio adequado logo. antes de ela ser a'plicada. Adicionalmente, o in--
grediente ativo pode também ser uma proteina ou desinfetante, ou qualquer

outro material farmacologicamente ativo.
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REIVINDICACOES

1.  Composicao farmacéutica compreendendo uma composi¢ao
pesticida ativa contida em uma forma de dosagem efervescente.

2. Composi¢ao farmacéutica de acordo com a reivindicagao 1, que
inclui um carbonato ou bicarbonato e um acido.

3. Composicao farmacéutica de acordo com a reivindicagdao 1, em
que o carbonato é carbonato' de sédio ou bicarbonato de sédio.

4. Composi¢do farmacéutica de acordo com a reivindicagéoi, em
que o acido é acido citrico.

5. Composigao farmacéutica de acordo com qualguer uma das rei-
vindicagdes 1 a 4, que adicionalmente inclui pelo menos um aglutinante.

6. Composicao farmacéutica de acordo com a reivindicagao 5, em |

que o aglutinante é propileno glicol.

7. Composicao farmacéutica de acordo com qualquer uma das rei-

vindicagdes 1-a 6, em-que acomposicao pesticida ativa € um-herbicida.

8. Composicao farmacéutica‘ de acordo com qualquer uma das rei-
vindicagbes 1 a 6, em que a composi¢do pesticida ativa é adequada para
controlar ou erradicar pestes mamiferas.

9. Composigéo farmacéutica de acordo com a reivihdicagéo 8 em
que o pesticida € adequado para controlar ou erradicar'ectoparasitas.

10. Composi¢ao farmacéutica de acordo.com a reivindicagao 8, em
que o pesticida é um acaricida. |

11. Composi¢ao farmacéutica de acordo com a reivindicagao 10., em.
que o acaricida pertence ao grupo de pesticidas amidina.

12. Composigao farmacéutica de acordo com a reivindicagéo 11, em
que o pesticida é amitraz. | |

13. Composig¢ao farmacéutica de acordo com a reivindicagdo 12, em
que o amitraz esta presente na faixa 20 a 60 % m/m.

14. Composi¢cao farmacéutica de acordo com ei reivindicagao 13,
compreendendo: _ '

- 20 a 60 % m/m de amitraz,
5 a 17 % m/m de carbonato de sddio,
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4 a 9 % m/m de monoidrato de acido citrico

1 a 4 % m/m de ARKOPAL N090

0,6 a2 % m/mde WETTOL D2, e

10 a 40 % m/m de propileno glicol.

15. Composicao farmacéutica de acordo com a rei'vindicagéo 10, em
que o acaricida pertence ao grupo de pesticidas piretroide.

16. Composicao farmacéutica de acordo com a reivindicagao 15, em |
que o pesticida é deltametrina.

17. Composicao farmacéutica de acordo com a reivindicagao 16, em

| que a deltametrina esta presente na faixa 10 a 20 % m/m.

18. Composicao farmacéutica de acordo com a reivindicagdao 17,
compreendendo:

12 a 16 % m/m de deltametrina

20 a 25 % m/m de bicarbonato de sédio

17 a 21 % m/m-de monoidrato de 4cido citrico

19 a 24 % m/m de Baykanol SL

1,2 a 1,6 % m/m de Nekal BX

19 a 24 % m/m de propileno glicol

0,5 a 0,7 % m/m de 2,6-Di-terc-butil-4-metilfenol (BHT)
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RESUMO
Patente de Invengdo: "COMPOSICAO FARMACEUTICA".
A presente invencao refere-se a uma composicdo farmacéutica que é
‘ fornecida compreendendo uma composi¢do pesticida ativa contida em uma
5 formé de dosagem efervescente.
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