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A taldlmény szerinti készitmény antimikotikus haté-
anyagként 0,25-10 t% 4-{3-[p-(c.,0-dimetil-benzil)-
fenil]-2-metil-propil }-2,6-dimetil-morfolint vagy 4-
{3-[p-(1,1-dimetil-propil)-fenil}-2-metil-propil } -2,6-
dimetil-morfolin valamely séjat és vizoldhatatlan
filmképzdként 2-30 1% akril- és metakrilsav-észterek-
bl késziilt, kis mennyiségben kvaterner amménium-

A leirds terjedelme: 4 oldal (ezen beliil 1 lap dbra)

csoportokat tartalmazé kopolimert, mimellett az am-
moniumcsoportoknak a kopolimerben levé egyéb
semleges akrilsav-, illetve metakrilsav-észterekhez vi-
szonyitott moélardnya 1:20 és 1:40 kozotti érték, és
adott esetben adalékanyagokat — el6ny6sen lagyitékat,
parolgasgyorsitokat vagy pdrolgaskésleltetGket — tar-
talmaz,
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Taldlmanyunk antimikotikus hatasd, kéromlakk forma-
jaban levd készitményekre és ennek eldallitdsdra vo-
natkozik. A taldlményunk szerinti koromlakk legaldbb
egy antimikotikus hatdsd anyagot és legaldbb egy viz-
oldhatatlan filmképzdt tartalmaz.

A 200 908 lajstromszdmi magyar szabadalmi le-
irdsban antimikotikus hat4si kéromlakk keriilt ismerte-
tésre, amely antimikotikus hatéanyagként egy 1-hidro-
xi-2-piridon-szdrmazékot tartalmaz. Ez a koromlakk
tobbek kozott a kéromnek gombds fertézésekkel szem-
ben t61ténd és ennek olddsdra szolgdlé olddszert vagy
oldészerelegyet tartalmaz.

A szabadalmi leirds szerint alkalmazhat6 filmkép-
z6k kozott zsirsav-vinil-észterekbSl és akrilsavbél
vagy metakrilsavb6l képezett kopolimerek is szerepel-
nek. Ezekben a kopolimerekben azonban kvaterner
ammoniumcsoportok nincsenek jelen.

A 298 271 sz. eur6pai kozrebocsditdsi iratb6l szin-
tén korom gombds fertdzéseinek kezelésére szolgald,
antimikotikus hatdsi korémlakk vélt ismertté. Ez a
koromlakk hatéanyagként a tioconazol, econazol, oxi-
conazol, miconazol, tolnaftat és naftifin-hidrokloridbél
4ll6 csoport tagjai koziil kivdlasztott valamely imida-
zol-, tiokarbaminsav- vagy propenil-naftalin-metan-
amin-szirmazékot és t6bbek kozott vizoldhatatlan
filmképzGt tartalmaz. Az idézett kozrebocsdijtdsi irat-
ban filmképzGként akrilsavb6l és metakrilsavbél 4116
kopolimereket is megemlitenek, ezekben a kopolime-
rekben azonban kvaterner amméniumcsoportok nin-
. csenek jelen.

Taldlmanyunk célkitiizése az ismert antimikotikus
hatdsi kéromlakkok tulajdonsdgainak javitdsa, kiilons-
sen az aldbbi tulajdonsdgok tekintetében: j6 behatol-
képesség, a bor dltal valé j6 elviselhetdség, j6 folyasi
viselkedés, j6 felkenhetSség, révid szdradasi id6, csu-
pan kozepes fényesség, megfeleléen nagyfokd ke-
ménység és hosszi tartézkoddsi id6 (kb. 3-4 nap).

Taldlmanyunk értelmében a fenti célkitiizést oly
mddon valésitjuk meg, hogy vizoldhatatlan filmképzs-
ként akril- és metakrilsav-észterekb6l késziilt, kis
mennyiségben kvaterner amménium-csoportokat tar-
talmazé kopolimert alkalmazunk. Ilyen kopolimerek
pl. a2 677 679 sz. amerikai egyesiilt 4llamokbeli sza-
badalmi lefrésb6l és az 1 617 751 sz. német szovetségi
koztdrsasdgbeli kozzétételi iratb6l ismertek; azonban
antimikotikus hatdsd korémlakkokban filmképzdoként
torténd felhasznéldsunkrél emlités sem tortént.

Taldlmanyunk targya eljards legaldbb egy antimikoti-
kus hatdsi anyagot és legaldbb egy vizoldhatatlan film-
képzdt tartalmazé koromlakk elballitisara, mely azzal
jellemezhet6, hogy antimikotikus hat6anyagként a 4-{3-
[p-(ai,0-dimetil-benzil)-fenil]-2-metil-propil } -2,6-dime-
til-morfolin vagy a 4-{3-[p-(1,1-dimetil-propil)-fenil]-2-
metil-propil }-2,6-dimetil-morfolin valamely séjat és viz-
oldhatatlan filmképzGként akril- és metakrilsav-észterek-
bo1 késziilt, kis mennyiségben kvaterner ammoniumcso-
portokat tartalmazd kopolimert alkalmazunk, mimellett
az ammoniumcsoportoknak a kopolimerben levs egyéb
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semleges akrilsav-, illetve metakrilsav-észterekhez vi- -

szonyitott mélardnya 1:20 és 1:40 kozott érték, és a kopo-
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limert oldott 4llapotban az antimikotikus hatasi anyaggal
és adott esetben adalékanyagokkal — elonydsen lagyito-
val, prolgasgyorsitéval vagy parolgaskésleltetovel — ke-
verjiik Ossze.

Taldlmdnyunk értelmében a kopolimer kvaterner
ammoéniumcsoport-tartalmét célszeriien oly médon vi-
lasztjuk meg, hogy az amméniumcsoportok és a kopo-
limerben levs egyéb semleges (azaz amméniumcso-
portokat nem tartalmazg) akrilsav- illetve metakrilsav-
észterek [az (I) altalanos képletben -COOR?| mélara-
nya 1:20 és 1:40 kozotti érték.

A fenti kopolimerek 4tlagos molekulatomege kb.
150 000. A kopolimerek az (I) dltaldnos részképlettel
jellemezhetSk (mely képletben R, jelentése hidrogén-
atom vagy metilcsoport és R, jelentése metil- vagy
etilcsoport).

A fenti kopolimerek 12,5%-os lakk-oldatok vagy ol-
dészermentes szilard anyagok alakjiban EUDRAGITR
RL és RS néven a kereskedelemben beszerezhet6k (ldsd
Rémpp: Kémiai Lexikon, 8. kiadds, 1211. oldal).

A fenti anyagok az adott kovetelményeknek megfe-
lelden egymadssal Osszekeverhetok.

A fenti kopolimerek duzzaddéképességiik és dteresz-
toképességiik alapjan a hatéanyag magasfoki diffiizio-
jat és athatolésat teszik lehetGvé.

A fenti kopolimerek alkalmazdsa kordbbiakban
részletezett tulajdonsdgaik mellett a lakk-bevonatot
mechanikus sériilésekkel és lemosdssal szemben nagy-
mértékben ellenalléva teszik, éspedig a teljes pH-tarto-
ményban. Ennek eredményeként az antimikotikus ha-
tdsd anyagot tartalmazé bevonat-film t6bb napon 4t a
kérmon marad és ezért két lakk-oldat felvitele kozott
tobb nap is eltelhet.

A taldlményunk szerinti készitmény célszeriien a
kopolimert és antimikotikus hatdsd anyagot és adott
esetben tovéabbi segédanyagokat (pl. lagyitokat, parol-
gaskésleltetd és/vagy pdrolgdsgyorsité szereket) tartal-
maz, inert szerves oldészerben — kiilondsen etanolban
vagy metilén-kloridban — oldva.

Az aldbbi lagyit6kat alkalmazhatjuk: glicerin-acet4-
tok (pl. tiracetin), ftaldtok vagy kdmfor-alapti lagyit6k. A
kiilonosen elonyds etanol és metilén-kloridon kiviil old6-
szerként pl. aceton és izopropanol is felhasznalhat6.

A taldlményunk szerinti készitmény antimikotikus
hatdsd anyagként 4-{3-[p-(0,0-dimetil-benzil)-fenil}-
2-metil-propil }-2,6-dimetil-morfolint vagy a 4-{3-[p-
(1,1-dimetil-propil)-fenil]-2-metil-propil }-2,6-dimetil-
morfolint tartalmazhat s6 formdjiban, elénydsen hid-
roklorid vagy nitrit alakjaban. A fenti vegyiiletek cisz-
izomerjei kiilonosen el6nydsnek bizonyultak. A cisz-
izomerek a 24 334 sz. eur6pai kozrebocsétési iratban
keriiltek ismertetésre, éspedig a mdsodik vegyiilet mint
4-[3-(p-tercier-amil-fenil)-2-metil-propil}-2,6-dimetil-
morfolin. E vegyiilet cisz-izomerje igen elGnydsen al-
kalmazhatd, kiilonosen hidroklorid formdjaban.

Taldlmdnyunk szerinti készitmény el6nydsen
0,25-10 tomeg%, kiilonésen eldnydsen 5 tomeg% a
koéromlakk-alapanyagra vonatkoztatva — antimikoti-
kus hatdst anyagot, kiilonésen a fenti morfolin-szar-
mazékot tartalmaz.
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A taldlmanyunk szerinti készitményt célszeriien 2-30
tomeg%, elénydsen 10-20 tomeg%, kiilondsen elénydsen
kb. 12,5 tomeg% vizoldhatatlan kopolimert tartalmaz.

A taldlmédnyunk tdrgyat képez$ eljards szerint a
készitményt oly médon dllithatjuk el6, hogy a kopoli-
mert oldott dllapotban a hatGanyaggal és adott esetben
segédanyagokkal (pl. l4gyit6val, parolgdsgyorsitéval
vagy pdrolgaskésleltetovel stb.) dsszekeverjiik.

Taldlmanyunk tovébbi részleteit az aldbbi példdk-
kal ismertetjiik anélkiil, hogy taldlmanyunkat a példdk-
ra korl4toznénk.

1. példa
Oldészerként metilén-kloridot tartalmaz, alabbi ossze-
tételii taldlmanyunk szerinti készitményt 4llitunk els:

Komponens Mennyiség
Hatéanyag 5574 g
EUDRAGITR RL 100 125¢g
Triacetin 25g
Butil-acet4t 150g
Metilén-klorid ad 100,0 ml

2. példa

Oldészerként etanolt tartalmaz6, aldbbi Gsszetételii
taldlmanyunk szerinti készitményt 4llitunk el6:

Komponetis Mennyiség
Hat6anyag 5574 ¢
EUDRAGITR RL 100 125¢
Butil-acetét 50g
Etil-acetdt 150¢g
Etanol ad 100,0 ml

A példdkban hatéanyagként cisz-4-{3-[p-(l,1-di-
metil-propil)-fenil]-2-metil-propil }-2,6-dimetil-morfo-
lin-hidroklotidot vagy cisz-4-{3-[p-(c,0-dimetil-ben-
zil)-fenil]-2-metil-propil }-2,6-dimetil-morfolin-hidro-
kloridot alkalmazunk.

Az EUDRAGITR RL 100 akril- és metakrilsav-ész-
terekbdl késziilt, 1:20 mélardnyban ammdéniumcsopor-
tokat tartalmaz6 kopolimer (ldsd Rohm Pharma
GMBH, Weiterstadt, Német szovetségi Koztdrsasdg
cégprospektusa: ,,EUGRAGITR RL és RS felhasznals-
sa a gydgyszergyartdsban”, 1982). A fenti kopolimer
helyett szerkezetileg hasonlé mds kopolimerek is fel-
haszndlhatdk, pl. trimetil-metakriloxi-etil-amménium-
kloridbdl, metakrilsav-metil-észterbdl és akrilsav-me-
til-észterbdl késziilt, kis mennyiségben amméniumcso-
portokat tartalmaz6 kopolimer.

SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Eljarés legaldbb egy antimikotikus hatdsd anya-
got €s legalabb egy vizoldhatatlan filmképzdt tartalma-
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26 koromlakk eloallitdséra, azzal jellemezve, hogy an-
timikotikus hatéanyagként a koromlakkalapanyagra
vonatkoztatva 0,25-10 témeg%, elnydsen 5 tomeg%
mennyiségben a 4-{3-[p-(a,a-dimetil-benzil)-fenil]-2-
metil-propil}-2,6-dimetil-morfolin valamely séjit és
vizoldhatatlan filmképz6ként 2-30 t6meg%, elonydsen
10-20 tomeg%, kiillondsen elSnydsen 12,5 tomeg%
mennyiségben akril- és metakrilsav-észterekbdl ké-
sziilt, kvaterner amméniumcsoportokat tartalmazé ko-
polimert alkalmazunk, mimellett az ammdniumcsopor-
toknak a kopolimerben levs egyéb semleges akrilsav-
illetve metakrilsav-észterekhez viszonyitott mélardnya
1:20 és 1:40 kozotti érték, és a kopolimert oldott dlla-
potban az antimikotikus hatésd anyaggal €s adott eset-
ben adalékanyagokkal — el6nyGsen ldgyitéval, pdrol-
géasgyorsitéval vagy pdrolgdskésleltetGvel — keverjiik
Ossze. (ElsGbbség: 1989. 02. 24.)

2. Az 1. igénypont szerinti eljdras, azzal jellemez-
ve, hogy kb. 150 000 dtlagos molekulatomeg(i kopoli-
mert alkalmazunk. (ElsGbbség: 1989. 02. 24.)

3. Eljaras legalabb egy antimikotikus hatdsd anya-
got és legaldbb egy filmképzit tartalmaz6 koromlakk
elodllitdséra, azzal jellemezve, hogy antimikotikus ha-
téanyagként a koromlakkalapanyagra vonatkoztatva
0,25-10 témeg%, elonyosen 5 tomeg% mennyiségben
a  4-{3-[p-(1,1-dimetil-propil)-fenil]-2-metil-propil }-
2,6-dimetil-morfolin valamely sdjit és vizoldhatatlan
filmképzdként 2-30 tomeg%, eldnysen 10-20 to-
meg%, kiilondsen elonyos 12,5 tomeg% mennyiségben
akril- és metakrilsav-észterekbdl késziilt, kis mennyi-
ségben kvaterner amméniumcsoportokat tartalmazé
kopolimert alkalmazunk, mimellett az ammoniumcso-
portoknak a kopolimerben lev$ egyéb semleges akril-
sav- illetve metakrilsav-észterekhez viszonyitott mél-
ardnya 1:20 és 1:40 kozotti érték, és a kopolimert
oldott dllapotban az antimikotikus hatdsd anyaggal és
adott esetben adalékanyagokkal — eldnyosen lagyit6-
val, parolgasgyorsitéval vagy pdrolgdskésleltetGvel —
keverjiik ossze. (ElsGbbség: 1989. 11. 09.)

4. A 3. igénypont szerinti eljards, azzal jellemezve,
hogy kb. 150 000 4tlagos molekulatomegti kopolimert
alkalmazunk. (Els6bbség: 1989. 11. 09.)

5. Koromlakk, amely legaldbb egy antimikotikus
hatdsi anyagot legaldbb egy vizoldhatatlan filmképz5t
és adott esetben adalékanyagokat eldnyosen lagyitdkat,
pérolgdsgyorsitokat vagy pdrolgdskésleltetSket tartal-
maz, azzal jellemezve, hogy antimikotikus hatési
anyagként a koromlakkalapanyagra vonatkoztatva
0,25-10 témeg%, elonydsen 5 témeg% mennyiségben
a 4-{3-[p-(0o,0-dimetil-benzil)-fenil]-2-metil-propil } -
2,6-dimetil-morfolin valamely s6jit és vizoldhatatlan
filmképzoként 2-30 tomeg%, elonydsen 10-20 to-
meg%, kiilondsen elnydsen 12,5 tomeg% mennyiség-
ben akril- és metakrilsav-észterekbdl késziilt, kis
mennyiségben kvaterner amméniumcsoportokat tartal-
mazé kopolimert tartalmaz, mimellett az amménium-
csoportoknak a kopolimerben levd egyéb semleges ak-
rilsav- illetve metakrilsav-észterekhez viszonyitott
mélardnya 1:20 és 1:40 kozotti érték. (Elsobbség:
1989. 02. 24.)
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6. Az 5. igénypont szerinti kordmlakk, azzal jelle-
mezve, hogy kb. 150 000 4tlagos molekulatémegd ko-
polimert tartalmaz. (ElsGbbség: 1989. 02. 24.)

7. Koromlakk, amely legaldbb egy antimikotikus
hatasii anyagot, legaldbb egy vizoldhatatlan filmképzét
és adott esetben adalékanyagokat elGnyosen lagyitdkat,
parolgasgyorsitokat vagy parolgdskésleltetGket tartal-
maz azzal jellemezve, hogy antimikotikus hatdsi
anyagként a koromlakk-alapanyagra vonatkoztatva
0,25-10 tomeg%, eldnydsen 5 tomeg% mennyiségben
a  4-{3-[p-(1,1-dimetil-propil)-fenil]-2-metil-propil } -
2,6-dimetil-morfolin valamely s6jit és vizoldhatatlan
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filmképzdként 2-30 témeg%, elénydsen 10-20 to-
meg%, kiilondsen elénydsen 12,5 tomeg% mennyiség-
ben akril- és metakrilsav-észterekbdl késziilt, kis
mennyiségben kvaterner amméniumcsoportokat tartal-
maz6 kopolimert tartalmaz, mimellett az amménium-
csoportoknak a kopolimerben lev egyéb semleges ak-
rilsav- illetve metakrilsav-észterekhez viszonyitott
moélardnya 1:20 és 1:40 kozotti érték. (Elsbbség:
1989. 11. 09.)

8. A 7. igénypont szerinti kéromlakk, azzal jelle-
mezve, hogy kb. 150 000 4tlagos molekulatomegi ko-
polimert tartalmaz. (Els6bbség: 1989. 11. 09.)
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