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Eljaras szildrd gy6gyszerkészitmények el6dllitdsdra
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A taldlmény felhasznélasi teriilete

A taldlminy tdrgya eljdrds szildrd gydgyszerkészit-
mények eldallitisdra, amelyek specidlis gy6gydszati
“segédanyag felhaszndldsdval meghatdrozott oldoddsi-,
szétesési- és felszabaduldsi-tulajdonsdgokkal rendel-
keznek.

Az ismert technikai megolddsok jellemz6i

Szildrd gyégyszerkészitmények elGallitisinak 4lta-
ldban az a célia, hogy a hatdanyag a felhaszndlds
sordn meghatdrozott sebességi, ideji és intenzitdsi
hatdst fejtsen ki. A hatéanyagot azonban nem dol-
gozhatjuk fel anélkil, hogy figyelembe ne vennénk
annak viselkedését a szervezeten belill. Jelenleg
szdmos galenikus moddszer ismert, melyek lehetdvé
teszik a felhaszndlhatésdg és az ettSl fliggé hatds-
paraméterek befolydsoldsit. Ezek segitségével elérhe-
tiink gyorsitott vagy lassitott, 1okésszeril vagy egyen-
letes hatdst. A szokdsos eljardsok feloszthatdk olya-
nokra, melyek az oldédisi sebességet befolydsoljik,
és olyanokra, melyek a diffuizids illetve permedcios
sebességet viltoztatjdk meg. Példdul egy gyorsitott
hatéanyagleadds elérhetS a feliillet novelésével (dara-
bolds), amorfizdldssal vagy olddskozvetitd adagoldsd-
val. Egy késleltetett felszabadulds nehezen oldhaté
anyagba torténd bedgyazdssal vagy beboritdssal ér-
het§ el.
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A taldlmdny tirgya egy 1j eljaris az oldéodasi
folyamat lassitdsdra és a retardhatds eléréséhez. Ezt
a problémdt lényegében mdr szdmos eljirdssal meg-
oldottdk, Ismertek tobbek kozott olyan médszerek,
melyek segitségével a hatdanyagot vagy a teljes
készitményt (tabletta, kapszula) egy filmmel vonjik
be, vagy a hatdanyagot egy erodiléd6é keményzsir-
-4gyba 4gyazzdk, vagy azt egy mlanyagba bepoli-
merizdljdk, vagy egy miianyaggal préselik, vagy old-
hatatlan hordozén, igy ioncserélégyantin megkotik.
Minden esetben az eljirds vagy kevéssé varidlhato,
vagy egy tovdbbi munkafolyamatot tesz szilkségessé.
Meghatdrozott mdtrixképzd alkalmazdsa er8sen kor-
litozza a gydgyszerkészitmény tulajdonsigait, és a
bevonis és mds specidlis miiveletek kiilonleges tech-
noldgidt igényelnek.

A talilmédny célja

A taldlmdny célja olyan eljirdst kidolgozni, amely
killon munkafolyamat nélkil és a hatéanyag tulaj-
donsdgainak figyelembevételével lehet8leg széles vari-
4ci6s tartomdnyon beliil lehetévé teszi a felszabadu-
14si folyamat szabdlyozdsit.

A taldlmdny lényegének ismertetése

Azt taldltuk, hogy ezek az eldnydk egyszer( dton
elérhetSk celluléz-oltdsi kopolimer felhaszndldsdval.
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Mint ismeretes a cellulézpor kitlind gyégyszerészeti
ségédanyag, amely mindenekeltt tablettdk és kap-
szuldk elddllitdsdra alkalmas. Elénye mds anyagokkal
ﬂembgn az, hogy igen gbrdilékeny és kitfinGen
préselhetd, igy a tablettdzéskor elmaradhat az elGze-
tes ‘granuldlds. A celluléz por tulajdonsdgai szinte
tetszés ‘szerint véltoztathaték. Kilonb6z6 monome-
rekkel metakrilsav-észterrel vagy sztirollal vég-
zett oltdsi Kopolimerizdcié 4ltal olyan terméket
nyerhetiink, az oltisi komponens szerkezetétdl és
ardny4t6]  fiiggden, amely mint gyogyszerészeti
ségédanyag a legkilonbozobb célra felhasznilhats.
Ezekben a gordulékeny és jol préselhetd cellulézpor
elﬁnyel a muanyag tulajdonsdgaival egyesiilnek. A
kapott por ugyanigy, mint a cellulézpor granuldlés
nélkal tablettazhato, tablettdzds el6tti munka-
folyamatként csak a keverés vagy a hatéanyag fel-
sz8rdsa jon széba. A celluldz-oltdsi kopolimer lassitja
a hatéanyag felszabadulasét a készitménybdl, és a
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segédanyag tobbé-kevésbé erGsen hidroféb felilete
megvéltoztatja a gydgyszerkészitmény nedvesithetd-
ségét és diffizios viselkedését. Ez a hatds mind kap-
szuldknél, mind tablettdknal, illetve drazsémagoknil
érvényesil. Ha tovibbi modositds vagy lassitds
sziikséges, akkor felhaszndlhatiuk killonbozd oltdsi
kopolimerek keverékét vagy cellulézpor és mds
segédanyagok keverékét. Ebben az esetben specidlis
technolégia sziikséges.

Kiviteli példdk

1. Celluléz-oltssi kopohmert 1% hatéanyaggal
keveriink és 15 kNjem? nyomdssal 11 mm 4tmérdjd
és 200 mg silyu tablettdkkd dolgozzuk fel. A tablet-
tdk az oltdsi foktdl fliggben a kovetkezd tulajdonsd-
gokat mutatjék:

celluloz-oltdsi kopolimer

minta torgszildrdsag szétesési id6
o celluléz sztirol akril-nitril

0 100 - - 15 kp felett 15 sec
1 100 10 7 38kp 90 min
2 100 25 17 49 kp 120 min
3 100 50 33 48 kp 150 min

2. A 3. szdmi minta szerinti celluléz-oltdsi kopo-
limert (lésd az 1. példit) hatéanyaggal és kiilonbozs
mennylségﬁ celluiézporral keverjiik és tablettdvd dol-

gozzuk fel. (Ldsd az 1. példdt.) A tablettik a kovet-
kezd tulajdonsdgokat mutatjdk:

a 3, szdmi celluldéz-

-oltdsi kopolimer tor3szi- szétesési
minta és a szildrdsdg idg
cellulézpor ardnya
1:9 10,0 kp 54 sec
2:8 9,4 kp 61 sec
3:7 8,0 kp 74 sec
5:5 6,4 kp 78 sec
6:4 5,1kp 100 sec

3. A 3 szdmu minta szerinti celluléz-oltisi kopoli-

A celluléz-oltdsi kopolimert granuldtumok és

mert 3:7 ardnyban cellulézporral, majd 1% haté- so drazsék elé4llitisshoz is felhaszndlhatjuk.

anyaggal keverjik és eltér§ nyomdssal tablettdkkd
dolgozzuk fel (ldsd az 1. példét). A tablettdk a
kdvetkezb’ tula]donségokat mutatjdk:

préselési nyomés torGszilirdsig szétesési id6
(&kNJem?) - (kp) (sec)
s 2,8 21
10 55 49
15 8,1 78
20 9.4 100

Szabadalmi igénypont:

55 Eljards szilird gyégyszerkészitmények, killondsen

tablettdk, granuldtumok és drazsék elGdllitdsdra,
azzal jellemezve, hogy celluléz-oltdsi kopolimert
hasznélunk fel.
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