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Przedmiotem wynalazku jest sposéb uaktyw-
niania preparatéw zawierajgcych kapsaicyne.

Wiadomo, ze w preparatach o dzialaniu prze-
ciwreumatycznym (wywolujacych czasowe prze-
krwienie skory) stosuje sie badZ to naturalne
ekstrakty kapsycynowe, wyekstrahowane 2z pa-
pryki wzglednie z pieprzu Cayenne, zawierajace
kapsaicyne maturalng igcznie z cialami balastowy-
mi, badz tez czyste, syntetyczne namiastki kap-
saicyny naturalnej (syntetyczne kapsaicyny).

Zarowno kapsaicyna naturalna, wyodrebniona z
ekstraktu kapsycynowego jak i jej namiastki syn-
tetyczne maja slabe dzialanie farmakodynamicz-
ne, poniewaz sg praktycznie mnierozpuszczalne w
wydzielinach skoéry, co utrudnia docieranie ich do
tkanki skornej, a co za tym idzie zmniejsza ich
dziatanie fizjologiczne.

Ciala balastowe, zawarte w naturalnych ekstrak-
tach kapsacynowych posiadajag w zaleznosSci od
technologii otrzymywamia ekstraktéw zmienme ilo-
§ci naturalnych solubilizatoréw kapsaicyny, wzma-
gajacych jej oddziatywanie na skore.

Stwierdzono, ze dzialanie farmakodynamiczne
ekstraktow kapsycynowych (naturalnych) zalezy
zaréwno od stosowanych technologii ich otrzymy-
wania, jak tez od uzytych rozpuszczalnikéw i cze-
stokro¢ nie jest proporcjonalne do zawartosci kap-
saicyny w ekstrakcie, W zwigzku z tym ekstrakty
pochodzagce z tej samej partii materialu ro$lin-
nego w zalezno$ci od sposobu ich przygotowania
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wykazujg rézne dzialanie farmakodynamiczne wie-
lokro¢ nie korelujgce z zawartoScia kapsaicyny
wykazana w analizie. ¢

Sposobem wedlug wynalazku do preparatu za-
wierajacego kapsaicyne dodaje sie solubilizator,
przez co uzyskuje sie silniejsze dzialanie farma-
kodynamiczne, odpowiadajgce calkowitej zawar-
tosci kapsaicyny w preparacie.

Spos6b wedtug wynalazku polega na dodawaniu
do ekstraktu kapsycynowego, do syntetycznej kap-
saicyny, lub do mieszaniny ekstraktu kapsycyno-
wego i syntetycznej kapsaicyny solubilizatora nie-
jonowego, wykazujgcego warto§é rownowagi hy-.
drofilovlipofilowej ,,HLB” w granicach 15—18 we-
diug nomenklatury i norm wprowadzonych przez
W.C. Griffin’a w ,,Classification of surface — ac-
tive agents by HLB”: J. Soc. Cosm. Chemists 1,
311—325 (1949) a zwlaszcza solubilizatora nalezg-
cego do grup niejonowych substancji powierzch-
niowo-czynnych takich jak: polioksyetylenowane
alkohole tluszczowe o ogdélnym wzorze chemicz-
nym Ri(0.CH:.CH,)n.OH, w ktérym R oznacza resz-
te alkilowg o 12—18 atomach wegla w lancuchu,
n wynosi 20—30, lub polioksyetylenowane kwasy
tluszczowe o ogélnym wzorze chemicznym R,.CO.
(O.CH,.CH,)m.OH, w ktérym R: oznacza reszte al-
kilowg o 16—18 atomach wegla w tlancuchu, m
wyncsi 25—30, lub polioksyetylenowane monoestry
sorbitanu i kwaséw tluszeczowych, zawierajacych
12—16 atomow wegla w lancuchu,



3 .

Solubilizator dodaje si¢ w stosunku wagowym
1—3:1 w odniesieniu do calkowitej zawartosci
kapsaicyny w preparacie.

Solubilizowang kapsaicyne przeznacza sie do ta-
- kich preparatéw farmaceutyeznych jak plastry,
masci oraz emulsje i balsamy, uzywanych do %a-
godzenia bdéléw reumatycznych.

Przyktad I. W naczyniu emaliowanym, w tem-
peraturze okolo 55°C, topi sie 0,18 czeSci wago-
ch syntetycznej kapsaicyny. Nastepnie dodaje
slg: 3,8 czeSci wagowe ekstraktu kapsycynowego,

. Zawierajacego 2% wagowe naturalnej kapsaicyny,

uprzednio ogrzanego do temperatury 50°C i do-
kladnie miesza, Do mieszaniny dolewa sie 0,5 cze-
Sci wagowej oksyetylenowanego dwudziestu czg-
steczkami tlenku etylenu monolaurynianu sorbita-
nu i po ponownym wymieszaniu i ochtodzeniu do
temperatury pokojowej, mieszanine ugniata sie,
lub miesza z 95,5 czeSciami wagowymi masy pla-
strowej, osmowy masciowe]j, lub emulsji.

Przyktad II. W naczyniu emaliowanym ogrze-
wa sie do temperatury 60°C 0,75 cze$ci wago-
wych oksyetylenowanego dwudziestu czgsteczkami
tlenku etylenu monolaurynianiu sorbitanu, doda-
je sie 0,25 czeSci wagowych syntetycznej kapsai-
cyny (np. wanililoamidu kwasu nonylowego) i
miesza sie do otrzymania jednorodnego klarowmego
roztworu. Roztwér chlodzi sie mieszajac do tem-
peratury pokojowej i ugniata z 99,0 cze$ciami wa-
gowymi masy plastrowej, lub miesza z 99,0 cze-
§ciami wagowymi osnowy masciowej.

Przyklad III. W  naczyniu emalicwanym
ogrzewa sie do temperatury okoto 47°C 6,0 cze-
$ci wagowych ekstraktu kapsycynowego zawieraja-
cego 3,5, wagowe naturalnej kapsaicyny (wani-
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liloamid, kwasu izodecylenowego), dodaje 0,5 cze-
Sci wagowej oksyetylenowanego dwudziestu czg-
steczkami tlenku etylenu alkoholu stearylowego
i miesza w ciggu 15 minut, utrzymujgc tempera-
ture  45—50°C. Nastepnie, mieszajgc, chlodzi sie
do temperatury pokojowej i ugniata tak solubili-
zowany ekstrakt z 93,5 czeSciami wagowymi masy
plastrowej.

Zastrzezenia patentowe

1. Sposob uaktywniania preparatéw zawierajacych
kapsaicyne w postaci naturalnych ekstraktéow
kapsycynowych, czystej syntetycznej kapsaicy-
ny, lub mieszanin ekstraktu kapsycynowego i
syntetycznej kapsaicyny, znamienny tym, ze do
preparaté6w dodaje sie solubilizator w postaci
niejonowej substancji powierzchniowo czynnej
wykazujgcej warto§¢ réwnowagi hydrofilo/li-
pofilowej w granicach 15—18, a zwlaszcza solu-
bilizator nalezgcy do takich grup substancji nie-
jonowych powierzchniowo czynnych jak: polio-
ksyetylenowane alkohole tluszczowe 0 0golnym
wzorze chemicznym Ri(O.CH,.CH,)n.OH, w kto-
rym R oznacza reszte alkilowg o 12—18 ato-
mach wegla w lancuchu, a n wynosi 20—30,
lub polioksyetylenowane kwasy tluszczowe o
ogélnym wzorze chemicznym R:.CO.(O.CH,CH,)
m.OH, w ktérym R; oznacza reszte alkilowg o
16—18 atomach wegla w tancuchu, a m wynosi
25—30, lub polioksyetylenowane monoestry sor-
bitanu i kwaséw tluszczowych, zawierajacych
12—16 atoméw wegla w tancuchu.

2. Sposéb wedlug zastrz. 1, znamienny tym, ze so-
lubilizator dodaje sie w stosunku wagowym
1—3:1 w odniesieniu do 1gcznej .iloSci kapsai-
cyny zawartej w preparacie.
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