
ÐÎÑÑÈÉÑÊÀß ÔÅÄÅÐÀÖÈß

ÔÅÄÅÐÀËÜÍÀß ÑËÓÆÁÀ
ÏÎ ÈÍÒÅËËÅÊÒÓÀËÜÍÎÉ ÑÎÁÑÒÂÅÍÍÎÑÒÈ,

ÏÀÒÅÍÒÀÌ È ÒÎÂÀÐÍÛÌ ÇÍÀÊÀÌ

(51) ÌÏÊ7

A 61 K 9/48, 9/62, 9/66,
31/00, A 61 P 29/00, 25/04, 1/04

(19) RU (11) 2 252 019(13) C2

(12) ÎÏÈÑÀÍÈÅ ÈÇÎÁÐÅÒÅÍÈß Ê ÏÀÒÅÍÒÓ

(21), (22) Çà âêà: 2002103873/15, 14.07.2000

(24) Äàòà íà÷àëà äåéñòâè  ïàòåíòà: 14.07.2000

(30) Ïðèîðèòåò: 16.07.1999 US 09/354,982

(43) Äàòà ïóáëèêàöèè çà âêè: 10.11.2003

(45) Îïóáëèêîâàíî: 20.05.2005 Áþë. ¹ 14

(56) Ñïèñîê äîêóìåíòîâ, öèòèðîâàííûõ â îò÷åòå î
ïîèñêå: US 5183829 À, 02.02.1993. US 5505961
A, 09.04.1996. ÌÀØÊÎÂÑÊÈÉ Ì.Ä.,
Ëåêàðñòâåííûå ñðåäñòâà, Ìîñêâà, �Ìåäèöèíà�,
1993, ÷.1, ñ.361. US 6013280 À, 11.01.2000.

(85) Äàòà ïåðåâîäà çà âêè PCT íà íàöèîíàëüíóþ
ôàçó: 18.02.2002

(86) Çà âêà PCT:
US 00/19372 (14.07.2000)

(87) Ïóáëèêàöè  PCT:
WO 01/13897 (01.03.2001)

Àäðåñ äë  ïåðåïèñêè:
129010, Ìîñêâà, óë. Á.Ñïàññêà , 25, ñòð.3,
ÎÎÎ "Þðèäè÷åñêà  ôèðìà Ãîðîäèññêèé è
Ïàðòíåðû", ïàò.ïîâ. Å.Å.Íàçèíîé

(72) Àâòîð(û):
ÓÈËÑÎÍ Ýäâàðä Ñ. (US),
ÒÐÅÑÏÈÄÈ Ëàóðà À. (DE),
ÊËÀÐÊ Êðèñòè Ì. (US),
ÄÅÑÀÈ Àøîê Äæ. (US),
ÌÅÉÅÐ Ãëåíí À. (US),
ÑÀÍ×ÈËÈÎ Ôðåäåðèê Ä. (US)

(73) Ïàòåíòîîáëàäàòåëü(ëè):
ààèÔÀÐÌÀ ÈÍÊ. (US)

(54) ÏÅÐÎÐÀËÜÍÛÅ ÆÈÄÊÈÅ ÊÎÌÏÎÇÈÖÈÈ
(57) Ðåôåðàò:

Èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ïåðîðàëüíûì æèäêèì
êîìïîçèöè ì, êîòîðûå ìîãóò áûòü çàêëþ÷åíû â
æåëàòèíîâûå êàïñóëû. Ôàðìàöåâòè÷åñêà 
êîìïîçèöè  âêëþ÷àåò ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé
àãåíò, äèñïåðãèðóþùèé àãåíò, ñîëþáèëèçèðóþùèé
àãåíò, è íåîá çàòåëüíî ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîå
âåùåñòâî è ïëàñòèôèöèðóþùèé àãåíò.
Ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé àãåíò êîìïîçèöèè
èìååò, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí êèñëûé ôðàãìåíò,

ïðåäïî÷òèòåëüíî ôðàãìåíò êàðáîíîâîé êèñëîòû.
Ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé àãåíò âûáðàí èç êëàññà
íåñòåðîèäíûõ ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíûõ ñðåäñòâ,
êîòîðûå ðàñòâîðèìû â êèñëîòå ïðè ñîîòíîøåíèè
êèñëîòû ê ðàñòâîðåííîìó âåùåñòâó îò 3:1 äî 10000:
1. Íîâûå êîìïîçèöèè îáåñïå÷èâàþò ïîâûøåíèå
ñêîðîñòè è ñòåïåíè âñàñûâàíè  ôàðìàöåâòè÷åñêè
àêòèâíîãî àãåíòà è ñíèæàþò äî ìèíèìóìà ïîáî÷íûå
ýôôåêòû, âûçâàííûå òàêèìè àêòèâíûìè
âåùåñòâàìè. 5 í. è 37 ç.ï. ô-ëû.
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(54) PERORAL LIQUID COMPOSITIONS
(57) Abstract: 

FIELD: pharmaceutics.
SUBSTANCE: the present innovation deals with

peroral liquid compositions which could be
designed into gelatinous capsules. The suggested
pharmaceutical composition includes a
pharmaceutically active agent, a solubilizing
agent and, not obligatory, a surface-active
substance and a plastifying agent. The
pharmaceutically active agent has got, at least,

one acidic fragment, preferrably, that of
carbonic acid being chosen out of the group of
non steroid antiphlogistic preparations being
acid-soluble at acid : dissolved substance ratio
being from 3:1 to 10000:1. New compositions
provide increased rates and degrees of absorption
of pharmaceutically active agent and minimize
side effects caused by such active substances.

EFFECT: higher efficiency of application.
42 cl, 39 ex
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Íàñòî ùà  çà âêà  âë åòñ  ÷àñòè÷íûì ïðîäîëæåíèåì çà âêè ñ ñåðèéíûì ¹ 09/232354,
ïîäàííîé 15  íâàð  1999, îïèñàíèå êîòîðîé âêëþ÷åíî â äàííûé òåêñò ïîëíîñòüþ, ïî
êîòîðîé óñòàíîâëåí ïðèîðèòåò ïî ïðåäâàðèòåëüíî ïîäàííîé çà âêå ¹ 60/071865,
çàðåãèñòðèðîâàííîé 20  íâàð  1998, îïèñàíèå êîòîðîé âêëþ÷åíî â äàííûé òåêñò
ïîëíîñòüþ.

Îáëàñòü òåõíèêè, ê êîòîðîé îòíîñèòñ  èçîáðåòåíèå
Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé êîìïîçèöèè äë 

ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè  è ê ñïîñîáàì ïðèìåíåíè  òàêîé êîìïîçèöèè äë  ïîâûøåíè 
ñêîðîñòè è ñòåïåíè âñàñûâàíè  ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíîãî êîìïîíåíòà, ñîäåðæàùåãîñ  â
òàêèõ êîìïîçèöè õ, è äë  óìåíüøåíè  äî ìèíèìóìà ðàçäðàæåíè  æåëóäêà,
èíäóöèðîâàííîãî èëè âûçâàííîãî ïðèåìîì âíóòðü òàêèõ ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûõ
êîìïîíåíòîâ. Ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé êîìïîíåíò êîìïîçèöèé ñîãëàñíî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ âêëþ÷àåò â ñåá , ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé àãåíò,
èìåþùèé, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí êèñëûé ôðàãìåíò, ïðåäïî÷òèòåëüíî ôðàãìåíò êàðáîíîâîé
êèñëîòû, îñîáåííî èç êëàññà àãåíòîâ, èçâåñòíûõ êàê íåñòåðîèäíûå ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíûå
ëåêàðñòâåííûå ñðåäñòâà (NSAIDs), êîòîðûå ðàñòâîðèìû â êèñëîòå ïðè ñîîòíîøåíèè
ïðèáëèçèòåëüíî îò 30 ê 1 (êèñëîòà ê ðàñòâîðåííîìó âåùåñòâó) äî 10000 ê 1 (êèñëîòà ê
ðàñòâîðåííîìó âåùåñòâó).

Èçâåñòíûé óðîâåíü òåõíèêè
Â ôàðìàöåâòè÷åñêîé îáëàñòè ñîñòàâëåíèå êîìïîçèöèè èç ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûõ

ñîåäèíåíèé â âèäå ãîäíûõ ê óïîòðåáëåíèþ äîçèðîâàííûõ ôîðì, ó êîòîðûõ âñàñûâàíèå
àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà  âë åòñ  èäåàëüíûì è ñòåïåíü êîíòðîëèðóåìûõ ïîáî÷íûõ
ýôôåêòîâ ñíèæåíà äî ìèíèìóìà, ïðåäñòàâë åò äë  ó÷åíûõ, ðàáîòàþùèõ â îáëàñòè
ñîñòàâëåíè  ôàðìàöåâòè÷åñêèõ êîìïîçèöèé, ñëîæíóþ çàäà÷ó è ÷àñòî ñ íåïðåäâèäåííûì
ðåçóëüòàòîì. Â ÷àñòíîñòè, ôàðìàöåâòè÷åñêèå êîìïîçèöèè äë  ôàðìàöåâòè÷åñêèõ àãåíòîâ,
èìåþùèõ, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí êèñëûé ôðàãìåíò, ïðåäïî÷òèòåëüíî ôðàãìåíò êàðáîíîâîé
êèñëîòû, è êîòîðûé ðàñòâîðèì â êèñëîòå ïðè ñîîòíîøåíèè ïðèáëèçèòåëüíî îò 30 ê 1
(êèñëîòà ê ðàñòâîðåííîìó âåùåñòâó) äî 10000 ê 1 [êèñëîòà ê ðàñòâîðåííîìó âåùåñòâó; îò
óìåðåííî ðàñòâîðèìîãî ñîñòî íè  äî ïðàêòè÷åñêè íåðàñòâîðèìîãî èëè íåðàñòâîðèìîãî
ñîñòî íè  (ñì., íàïðèìåð, Sokoloski, T.D., Remingtons Pharmaceutical Sciences, 16:208,
1990)], èçâåñòíû â äàííîé îáëàñòè â îñíîâíîì êàê îáëàäàþùèå ìåíåå ÷åì èäåàëüíûì
âñàñûâàíèåì è â íåêîòîðûõ ñëó÷à õ âûçûâàþò ðåãóëèðóåìûå ïîáî÷íûå ýôôåêòû ïðè
ââåäåíèè ìëåêîïèòàþùèì. Ïðåäñòàâèòåëè òàêèõ ñîåäèíåíèé âêëþ÷àþò â ñåá , íàïðèìåð,
ôàðìàöåâòè÷åñêèå àãåíòû, õîðîøî èçâåñòíûå â äàííîé îáëàñòè êàê íåñòåðîèäíûå
ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíûå ëåêàðñòâåííûå ñðåäñòâà (NSAIDs), èíãèáèòîðû
àöåòèëõîëèíýñòåðàçû (�ÀÑÅ�), ïðåäñòàâëåííûå ñåìåéñòâîì �ïðèëîâ�, èíãèáèòîðû HMG-
CoA ðåäóêòàçû, ïðåäñòàâëåííûå ñåìåéñòâîì �ñòàòèíîâ�, àíòàãîíèñòû
ãèñòàìèíîâûõ H1-ðåöåïòîðîâ, òàêèå êàê, íàïðèìåð, ôåêñîôåíàäèí, èíãèáèòîðû ñåêðåöèè
æåëóäî÷íîé êèñëîòû, òàêèå, êàê îìåïðàçîë, àãåíòû, ñòàáèëèçèðóþùèå òó÷íûå êëåòêè,
àãåíòû ïðîòèâ ãèïåðëèïèäåìèè, ïåíèöèëëèíû, ïðîòèâîóãðåâûå àãåíòû, öåôàëîñïîðèíû,
âêëþ÷à , íàïðèìåð, β-ëàêòàìû, ñàëèöèëàòû è ìíîæåñòâî èíäèâèäóàëüíûõ
ôàðìàöåâòè÷åñêèõ àãåíòîâ.

Íàïðèìåð, â ïàòåíòå ÑØÀ No 4880835 îïèñàíî ïðèãîòîâëåíèå ïåðîðàëüíûõ æèäêèõ
êîìïîçèöèé, ñîäåðæàùèõ ñóëèíäàê êàëüöè , ñ ïðèìåíåíèåì ôàðìàöåâòè÷åñêîãî íîñèòåë ,
ïðåäñòàâë þùåãî ñîáîé ãëèêîëü, ïîëèîë è âîçìîæíûé ñïèðò. Êðîìå òîãî, â ïàòåíòå
îáñóæäåíà øèðîêî èçâåñòíà  ïðîáëåìà âñàñûâàíè  ôàðìàöåâòè÷åñêèõ àãåíòîâ, îïèñàííûõ
âûøå, â ÷àñòíîñòè NSAIDs, èç êèøå÷íèêà.

K.Chan, et al., Pharma Research, 7:1027 (1990) ïîêàçàë, ÷òî äèêëîôåíàê íàòðè 
(NSAID) áûë áîëåå äîñòóïåí áèîëîãè÷åñêè ïðè ïåðîðàëüíîì èñïîëüçîâàíèè èç ïîêðûòîé
ýíòåðîñîëþáèëüíîé îáîëî÷êîé òàáëåòêè, ÷åì èç âîäíîãî ðàñòâîðà. Ïîëó÷åííûå ðåçóëüòàòû
ïðîòèâîðå÷èëè îæèäàíè ì îò äàííîãî ýêñïåðèìåíòà è ïîäòâåðäèëè òîò ôàêò, ÷òî ïðîáëåìà
â äàííîì âîïðîñå âñå åùå ñóùåñòâóåò. Â ïàòåíòå ÑØÀ ¹ 4704405 òàêæå îáñóæäåíà
ïðîáëåìà âñàñûâàíè  âûøåîïèñàííûõ ñîåäèíåíèé, â ÷àñòíîñòè NSAIDs, òàêèõ êàê
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ñóëèíäàê, èç æåëóäî÷íî-êèøå÷íîãî òðàêòà.
N.M.Najib, et al., International Journal of Pharmaceutics, 45:139 (1988) ñîîáùèë,

÷òî èáóïðîôåí-ïîëèâèíèëïèððîëèäîí ìîæåò îáðàçîâûâàòü êîìïëåêñ òèïà ñëàáà  êèñëîòà -
ñëàáîå îñíîâàíèå â òâåðäîì ñîñòî íèè èëè â ðàñòâîðå. Â äàííîé ïóáëèêàöèè íå ñîîáùåíî
î êàêèõ-ëèáî èññëåäîâàíè õ â îòíîøåíèè ñðåäû è íàïîëíèòåëåé, ïðèìåí åìûõ â
íàñòî ùåì èçîáðåòåíèè.

Â ïàòåíòå Âåëèêîáðèòàíèè No 2059768 îïèñàíû ðåçóëüòàòû â îòíîøåíèè îáðàçîâàíè 
áîëåå ðàñòâîðèìûõ ïðîèçâîäíûõ NSAIDs ñ òðèñ-ãðóïïîé ñîåäèíåíèé.

Êðîìå òîãî, â ïàòåíòå ÑØÀ ¹ 5183829 îïèñàíî ïðèãîòîâëåíèå êîìïîçèöèé, ñîäåðæàùèõ
NSAID, êîòîðûå, ïî-âèäèìîìó, ÷àñòè÷íî óëó÷øàëè âñàñûâàíèå ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíîãî
àãåíòà, â òî æå âðåì  îíè îêàçûâàëè ïîëîæèòåëüíîå âëè íèå íà âûøåóïîì íóòûå
ïîáî÷íûå æåëóäî÷íûå ýôôåêòû, âûçâàííûå ïðèåìîì NSAIDs. Â ïàòåíòå óêàçàíà ñðåäà,
ñîäåðæàùà  ãëèêîëü-ïîëèîë, êîòîðà  íå ìîæåò áûòü ýôôåêòèâíî èñïîëüçîâàíà äë  ì ãêèõ
æåëàòèíîâûõ êàïñóë. Áîëåå ïîäðîáíî áûëî îáíàðóæåíî, ÷òî ïîëèîëû, à òàêæå
êîíöåíòðàöè  ïîëèîëîâ, ïðèìåí åìà  â äàííîì ñëó÷àå,  âèëèñü ïðè÷èíîé òîãî, ÷òî ì ãêèå
æåëàòèíîâûå êàïñóëû ñòàëè ëèïêèìè è ñëèïëèñü ñ ñîñåäíèìè ì ãêèìè êàïñóëàìè.
Ïîëó÷åííûå ðåçóëüòàòû ïîêàçàëè, ÷òî ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè , îïèñàííà  â ïàòåíòå
No 5183829, ïðåäñòàâë åòñ  íåæèçíåñïîñîáíîé, êîãäà åå ïðèìåí þò â ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ
êàïñóëàõ.

Òàêèì îáðàçîì, ôàðìàöåâòè÷åñêèå êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ
 âë þò ñîáîé ðåøåíèå ïðîáëåì, êîòîðûå âûòåêàþò ïðè èçãîòîâëåíèè êîìïîçèöèé ñîãëàñíî
ïàòåíòó No 5183829, à òàêæå èìåþò óñïåõ â îáëàñòè ñîñòàâëåíè  êîìïîçèöèé èç
ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûõ âåùåñòâ â âèäå áîëåå ïîäõîä ùèõ ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ.

Êðàòêîå îïèñàíèå ñóùíîñòè èçîáðåòåíè 
Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ïåðîðàëüíûì êîìïîçèöè ì, êîòîðûå ïðèìåí þò â

êà÷åñòâå ïåðîðàëüíûõ æèäêèõ ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ, êîòîðûå òàêæå ìîãóò áûòü
çàêëþ÷åíû â òâåðäûå êàïñóëû èëè ïîäâåðãíóòû îòâåðäåâàíèþ, êàê ýòî ïîêàçàíî â äàííîì
îïèñàíèè, äë  èñïîëüçîâàíè  èõ â òâåðäûõ êàïñóëàõ, â ÷àñòíîñòè ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ
êàïñóëàõ è òâåðäûõ æåëàòèíîâûõ êàïñóëàõ, ñîîòâåòñòâåííî ñîäåðæàùèõ îäèí èëè áîëåå
ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé àãåíò, ïðè÷åì âûøåóêàçàííûé ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé
àãåíò âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç óïîì íóòûõ âûøå àãåíòîâ, ãäå, ïî êðàéíåé ìåðå,
îäèí èç âûøåóïîì íóòûõ àãåíòîâ èìååò, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí êèñëûé ôðàãìåíò è, ïî
êðàéíåé ìåðå, îäèí èç âûøåóïîì íóòûõ àãåíòîâ èìååò, ïî êðàéíåé ìåðå, îäíó ýôèðíóþ
ãðóïïó èëè äðóãîé õèìè÷åñêè àêòèâíûé ôðàãìåíò, ïðè÷åì ó àãåíòà êîíöåâîé ôðàãìåíò ïî
îòíîøåíèþ ê âûøåóêàçàííîé ýôèðíîé ãðóïïå èëè äðóãîìó õèìè÷åñêè àêòèâíîìó ôðàãìåíòó
ãèäðîëèçóåòñ  èëè èíà÷å óäàë åòñ  in situ èëè in vivo, îáðàçó , ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí
êèñëûé ôðàãìåíò; è ãäå âûøåóêàçàííûé ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé àãåíò ðàñòâîðèì â
êèñëîòå ïðè ñîîòíîøåíèè ïðèáëèçèòåëüíî îò 3:1 (êèñëîòà ê ðàñòâîðåííîìó âåùåñòâó) äî
10000:1 (êèñëîòà ê ðàñòâîðåííîìó âåùåñòâó), èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü
(äàëåå "àêòèâíûé èíãðåäèåíòà/ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí äèñïåðãèðóþùèé àãåíò; è ïî êðàéíåé
ìåðå, îäèí ñîëþáèëèçèðóþùèé àãåíò; è íåîá çàòåëüíî,

ïî êðàéíåé ìåðå, îäíî ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîå âåùåñòâî; è, êðîìå òîãî, íåîá çàòåëüíî,
ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí ïëàñòèôèöèðóþùèé àãåíò.
Êðîìå òîãî, íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå êàñàåòñ  ïðèìåíåíè  êîìïîçèöèé ñîãëàñíî

íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ äë  óëó÷øåíè  âñàñûâàíè  àêòèâíûõ èíãðåäèåíòîâ è äë 
ñíèæåíè  äî ìèíèìóìà ðåãóëèðóåìûõ ïîáî÷íûõ ýôôåêòîâ, âûçâàííûõ òàêèìè àêòèâíûìè
èíãðåäèåíòàìè, â ÷àñòíîñòè NSAIDs, ãäå ýòî íåîáõîäèìî. Òàêæå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê
ñïîñîáàì ïðèìåíåíè  êîìïîçèöèé ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, ãäå óêàçàííà  âûøå
êîìïîçèöè  ñîäåðæèò â êà÷åñòâå àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà, ïî êðàéíåé ìåðå, îäíî NSAID è
íåîá çàòåëüíî àãåíò, ñïîñîáñòâóþùèé ïðîäâèæåíèþ, è/èëè ïðîòèâîðâîòíûé àãåíò äë 
ëå÷åíè  ïàðîêñèçìàëüíûõ ãîëîâíûõ áîëåé, â ÷àñòíîñòè ìèãðåíåé.

Ïîäðîáíîå îïèñàíèå èçîáðåòåíè 
Îäèí àñïåêò íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  êàñàåòñ  êîìïîçèöèé, êîòîðûå ïðèìåí þò â
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êà÷åñòâå ïåðîðàëüíûõ æèäêèõ ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ, êîòîðûå òàêæå ìîãóò áûòü
çàêëþ÷åíû â ì ãêèå êàïñóëû èëè ïîäâåðãíóòû îòâåðäåâàíèþ, êàê ïîêàçàíî â äàííîì
îïèñàíèè, äë  èñïîëüçîâàíè  èõ â òâåðäûõ êàïñóëàõ, â ÷àñòíîñòè â ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ
êàïñóëàõ è òâåðäûõ æåëàòèíîâûõ êàïñóëàõ, ñîîòâåòñòâåííî ñîäåðæàùèõ

îäèí èëè áîëåå ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé àãåíò, ïðè÷åì âûøåóêàçàííûé
ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé àãåíò âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç óïîì íóòûõ âûøå
àãåíòîâ, ãäå, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí èç âûøåóïîì íóòûõ àãåíòîâ èìååò, ïî êðàéíåé ìåðå,
îäèí êèñëûé ôðàãìåíò è, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí èç âûøåóïîì íóòûõ àãåíòîâ èìååò, ïî
êðàéíåé ìåðå, îäíó ýôèðíóþ ãðóïïó èëè äðóãîé õèìè÷åñêè àêòèâíûé ôðàãìåíò, ïðè÷åì ó
àãåíòà êîíöåâîé ôðàãìåíò ïî îòíîøåíèþ ê âûøåóêàçàííîé ýôèðíîé ãðóïïå èëè äðóãîìó
õèìè÷åñêè àêòèâíîìó ôðàãìåíòó ãèäðîëèçóåòñ  èëè èíà÷å óäàë åòñ  in situ èëè in vivo,
îáðàçó , ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí êèñëûé ôðàãìåíò; è ãäå âûøåóêàçàííûé ôàðìàöåâòè÷åñêè
àêòèâíûé àãåíò ðàñòâîðèì â êèñëîòå ïðè ñîîòíîøåíèè ïðèáëèçèòåëüíî îò 3:1 (êèñëîòà ê
ðàñòâîðåííîìó âåùåñòâó) äî 10000:1 (êèñëîòà ê ðàñòâîðåííîìó âåùåñòâó), èëè åãî
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü (äàëåå "àêòèâíûé èíãðåäèåíò");

ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí äèñïåðãèðóþùèé àãåíò; è ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí
ñîëþáèëèçèðóþùèé àãåíò; è íåîá çàòåëüíî

ïî êðàéíåé ìåðå, îäíî ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîå âåùåñòâî; è, êðîìå òîãî, íåîá çàòåëüíî
ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí ïëàñòèôèöèðóþùèé àãåíò.
Àêòèâíûå èíãðåäèåíòû, èñïîëüçóåìûå â íàñòî ùèõ êîìïîçèöè õ, õîðîøî èçâåñòíû â

ôàðìàöåâòè÷åñêîé îáëàñòè, èõ ïîëó÷àþò ïîñðåäñòâîì ñïîñîáîâ, õîðîøî èçâåñòíûõ â
õèìè÷åñêèõ è ôàðìàöåâòè÷åñêèõ îáëàñò õ, è âêëþ÷àþò â ñåá , íàïðèìåð, ôàðìàöåâòè÷åñêè
àêòèâíûå ñîåäèíåíè , îïèñàííûå âûøå, èìåþùèå, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí êèñëûé
ôðàãìåíò, ïðè÷åì ñàìîå ïðåäïî÷òèòåëüíîå, êîãäà òàêèì êèñëûì ôðàãìåíòîì  âë åòñ 
êàðáîíîâà  êèñëîòà. Äðóãèå êèñëûå ôðàãìåíòû õîðîøî èçâåñòíû ñïåöèàëèñòó â äàííîé
îáëàñòè. Ïðåäñòàâèòåëè àêòèâíûõ èíãðåäèåíòîâ âêëþ÷àþò â ñåá , íàïðèìåð, íåñòåðîèäíûå
ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíûå ëåêàðñòâåííûå ñðåäñòâà (NSAIDs), ïðèìåðàìè êîòîðûõ  âë þòñ 
àðàëêèëêàðáîíîâûå êèñëîòû, íàïðèìåð, òàêèå êàê äèêëîôåíàê, ôåíîïðîôåí,
ôëóðáèïðîôåí, èáóïðîôåí, èíäîìåòàöèí, êåòîïðîôåí, êåòîðîëàê, íàïðîêñåí, ñóëèíäàê,
ýòîäîëàê è òîìåòèí, è àðèëêàðáîíîâûå êèñëîòû, íàïðèìåð, òàêèå, êàê äèôëóíèçàë,
ìåôåíàìîâà  êèñëîòà, ìåêëîôåíàìîâà  êèñëîòà è ôëóôåíàìîâà  êèñëîòà. Óêàçàííûé
ïåðå÷åíü NSAIDs ïðåäñòàâëåí èñêëþ÷èòåëüíî ñ öåëüþ èëëþñòðàöèè è íå ñòðåìèòñ  ê
îãðàíè÷åíèþ ýòèõ ñðåäñòâ.

Äðóãèå NSAIDs, à òàêæå äðóãèå àêòèâíûå èíãðåäèåíòû, êîòîðûå ïðèìåí þò â
êîìïîçèöè õ ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, îïèñàíû â äîïîëíåíèå ê ñõåìàì ïðèåìà
ýòèõ ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ â õîðîøî èçâåñòíûõ ïóáëèêàöè õ, òàêèõ êàê, íàïðèìåð, the
Physicians Desk Reference and the Merck Index. Íàïðèìåð, ñëåäóþùèå ñåìåéñòâà
ñîåäèíåíèé, èíäèâèäóàëüíûå ñîåäèíåíè  âêëþ÷åíû â äàííûé òåêñò, áåç îãðàíè÷åíèé, â
êà÷åñòâå àêòèâíûõ èíãðåäèåíòîâ äë  êîìïîçèöèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè :

èíãèáèòîðû �ÀÑÅ�, âêëþ÷àþùèå â ñåá , íàïðèìåð, õèíàïðèë, ðàìèïðèë, êàïòîïðèë,
áåíàçàïðèë, òðàíäîëàïðèë, ôîçèíîïðèë, ëèçèíîïðèë, ìîýêñèïðèë è ýíàëàïðèë;

èíãèáèòîðû HMG-CoA ðåäóêòàçû, âêëþ÷àþùèå â ñåá , íàïðèìåð, ôëóâàñòàòèí,
ëîâàñòàòèí, ïðàâàñòàòèí, öåðâèñòàòèí, àòîðâàñòàòèí è ñèìâàñòàòèí;

àíòàãîíèñòû ãèñòàìèíîâûõ H1-ðåöåïòîðîâ, âêëþ÷àþùèå â ñåá , íàïðèìåð,
ôåíîôåíàäèí;

àãåíòû, ñòàáèëèçèðóþùèå òó÷íûå êëåòêè, âêëþ÷àþùèå â ñåá , íàïðèìåð, êðîìîëèí;
èíãèáèòîðû ñåêðåöèè æåëóäî÷íîé êèñëîòû, âêëþ÷àþùèå â ñåá , íàïðèìåð, îìåïðàçîë;
àíòèãèïåðëèïèäåìè÷åñêèå àãåíòû, âêëþ÷àþùèå â ñåá , íàïðèìåð, ãåìôèáðîçèë;
ãèïîëèïåìè÷åñêèå àãåíòû, âêëþ÷àþùèå â ñåá , íàïðèìåð, öèïðîôèáðàò;
ôòîðèðîâàííûå õèíîëîíû, âêëþ÷àþùèå â ñåá , íàïðèìåð, öèïðîôëîêñàöèí,

ëîìåôëîêñàöèí è îôëîêñàöèí;
ïåðèôåðè÷åñêèå èíãèáèòîðû äåêàðáîêñèëàçû, âêëþ÷àþùèå â ñåá , íàïðèìåð, êàðáèäîïó

è ëåâîäîïó;
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ïðîòèâîóãðåâûå àãåíòû, âêëþ÷àþùèå â ñåá , íàïðèìåð, ðåòèíîåâóþ êèñëîòó;
àíàëîãè ïðîñòàãëàíäèíîâ, âêëþ÷àþùèå â ñåá , íàïðèìåð, êàðáîïðîñò;
ðàçëè÷íûå õîðîøî èçâåñòíûå ïåíèöèëëèíû (âêëþ÷àþùèå â ñåá , íàïðèìåð,

àìîêñèöèëëèíû è àìïèöèëëèíû), Ð-ëàêòàìû è öåôàëîñïîðèíû è
ðàçëè÷íûå ñîåäèíåíè , òàêèå êàê, íàïðèìåð, ëèîòðèðîíèí, ïðîáåíåöèä è òîìó ïîäîáíîå.
Êîíå÷íî, óêàçàííûé âûøå ïåðå÷åíü àêòèâíûõ èíãðåäèåíòîâ ïðåäñòàâëåí òîëüêî ñ öåëüþ

èëëþñòðèðîâàíè  è íå ñòðåìèòñ  îãðàíè÷èòü â êàêîì-ëèáî îòíîøåíèè îáúåì íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè  è íå äîëæåí áûòü òàê èñòîëêîâàí.

Êàê ïîêàçàíî âûøå, ñîåäèíåíè , âêëþ÷åííûå â íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå, òàêæå âêëþ÷àþò
â ñåá  òàêèå ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûå âåùåñòâà, êîòîðûå ïðèìåí þò äë  ïîëó÷åíè 
ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè, ñîäåðæàò, ïî êðàéíåé ìåðå, îäíó ýôèðíóþ ãðóïïó èëè
äðóãîé õèìè÷åñêè àêòèâíûé ôðàãìåíò, ó êîòîðûõ êîíöåâîé ôðàãìåíò ê òàêîé ýôèðíîé
ãðóïïå èëè äðóãîìó õèìè÷åñêè àêòèâíîìó ôðàãìåíòó ãèäðîëèçóåòñ  èëè èíà÷å óäàë åòñ  in
situ èëè in vivo è îáðàçóåòñ , ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí êèñëûé ôðàãìåíò, òàêîé êàê,
íàïðèìåð, ëîâàñòàòèí è ñèìâàñòàòèí (íàïðèìåð, ëàêòîí → -ÑÎÎÍ). Òàêèå äðóãèå
õèìè÷åñêè àêòèâíûå ôðàãìåíòû õîðîøî èçâåñòíû â äàííîé îáëàñòè. Óïîòðåáë åìûé â
äàííîì òåêñòå òåðìèí �àêòèâíûå èíãðåäèåíòû� âêëþ÷àåò â ñåá  ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ñîëè âñåõ ñîåäèíåíèé, êîòîðûå îïèñàíû â äàííîì òåêñòå. Ïîëó÷åíèå
âûøåîïèñàííûõ àêòèâíûõ èíãðåäèåíòîâ, âêëþ÷à  ïîëó÷åíèå ñîîòâåòñòâóþùèõ
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëåé, õîðîøî äîêóìåíòèðîâàíî â õèìè÷åñêîé,
ìåäèöèíñêîé, ïàòåíòíîé è ôàðìàöåâòè÷åñêîé ëèòåðàòóðå.

Â êîìïîçèöè õ ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ èñïîëüçóþò ôàðìàöåâòè÷åñêè
íåòîêñè÷íîå êîëè÷åñòâî àêòèâíûõ èíãðåäèåíòîâ. Òàêèì îáðàçîì, êîíöåíòðàöè  êàæäîãî
òàêîãî àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà èçâåñòíà â äàííîé îáëàñòè èëè ìîæåò áûòü îïðåäåëåíà
ñòàíäàðòíûìè ìåòîäàìè, êîòîðûå õîðîøî èçâåñòíû â äàííîé îáëàñòè. Òî÷íåå ñêàçàòü
êîíöåíòðàöè  àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà â êîìïîçèöè õ ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ
ìîæåò êîëåáàòüñ  ïðèáëèçèòåëüíî îò ìåíåå îäíîãî ïðîöåíòà äî ïðèìåðíî äåâ íîñòî
äåâ òü ïðîöåíòîâ (ìàñ/ìàñ), ïðåäïî÷òèòåëüíî, ïðèáëèçèòåëüíî îò ìåíåå îäíîãî ïðîöåíòà
(1%) äî ìåíåå äâàäöàòè ïðîöåíòîâ (20%) è, êðîìå òîãî, ïðåäïî÷òèòåëüíî, ïðèáëèçèòåëüíî
îò îäíîãî ïðîöåíòà (1%) äî ìåíåå èëè ðàâíî ï òíàäöàòè ïðîöåíòàì (15%). Â îñíîâíîì
êîíöåíòðàöè  NSAIDs, ïðèìåí åìà  â íàñòî ùèõ êîìïîçèöè õ, êîëåáëåòñ  ïðèáëèçèòåëüíî
îò 5 ïðîöåíòîâ äî 25 ïðîöåíòîâ (ìàñ/ìàñ), ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðèáëèçèòåëüíî îò ìåíåå
îäíîãî ïðîöåíòà (1%) äî ìåíåå äâàäöàòè ïðîöåíòîâ (20%) è, êðîìå òîãî, ïðåäïî÷òèòåëüíî
ïðèáëèçèòåëüíî îò îäíîãî ïðîöåíòà (1%) äî ìåíåå èëè ðàâíî ï òíàäöàòè ïðîöåíòàì (15%).

Òàêæå â êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ âêëþ÷åí, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé, íåòîêñè÷íûé äèñïåðãèðóþùèé àãåíò. Óïîòðåáë åìûé â
äàííîì òåêñòå òåðìèí �ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé�, êîãäà ññûëàþòñ  íà ëþáîé èç
êîìïîíåíòîâ èëè íà âñå êîìïîíåíòû íàñòî ùèõ êîìïîçèöèé, îçíà÷àåò, ÷òî òàêîé êîìïîíåíò
èëè òàêèå êîìïîíåíòû ñõîäåí èëè ñõîäíû ñ äðóãèìè êîìïîíåíòàìè, óïîìèíàåìûìè â
äàííîì òåêñòå, è  âë åòñ  áåçâðåäíûì äë  òîãî, êòî åãî (èõ) ïîëó÷àåò. Òàêèå
äèñïåðãèðóþùèå àãåíòû õîðîøî èçâåñòíû â äàííîé îáëàñòè è âêëþ÷àþò â ñåá , íàïðèìåð,
îñíîâàííûå íà ïîëèìåðå äèñïåðãèðóþùèå àãåíòû, êîòîðûå âêëþ÷àþò â ñåá , íàïðèìåð,

ïîëèâèíèëïèððîëèäîí (PVP; êîììåð÷åñêè èçâåñòíûé êàê Plasdone®), è îñíîâàííûå íà
óãëåâîäå äèñïåðãèðóþùèå àãåíòû, òàêèå êàê, íàïðèìåð, ãèäðîêñèïðîïèëìåòèëöåëëþëîçà
(ÍÐÌÑ), ãèäðîêñèïðîïèëöåëëþëîçà (ÍÐÑ) è öèêëîäåêñòðèíû. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå
äèñïåðãèðóþùèå àãåíòû âêëþ÷àþò â ñåá  PVP K29-32, äåêñòðèíû, êðàõìàë, ïðîèçâîäíûå
êðàõìàëà è äåêñòðàíîâ, â òî âðåì  êàê èç äåêñòðèíîâ îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíûìè
 âë þòñ  ïðîèçâîäíûå öèêëîäåêñòðèíîâ. Îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíûìè èç òàêèõ
öèêëîäåêñòðèíîâ  âë þòñ  ãèäðîêñèïðîïèë- β-öèêëîäåêñòðèí è γ-öèêëîäåêñòðèí. ×èñëà
îòíîñ òñ  ê ìîëåêóë ðíîìó âåñó ïîëèìåðà, ãäå, íàïðèìåð, PVP K-30 èìååò ñðåäíèé
ìîëåêóë ðíûé âåñ ïðèáëèçèòåëüíî 30000 ñ ñîïóòñòâóþùèìè õàðàêòåðèñòèêàìè â çêîñòè.
Îáû÷íî äèñïåðãèðóþùèå ïîëèìåðû âûáèðàþò òàêèì îáðàçîì, ÷òîáû äîñòè÷ü
ñîîòâåòñòâóþùåé ãîìîãåííîñòè ñ ïîìîùüþ â çêîñòè, â òî æå âðåì  ïðèîáðåñòè äë 
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ïîëó÷àåìîãî ðàñòâîðà ïîäõîä ùèé âèä.
Ñîîòíîøåíèå àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà èëè àêòèâíûõ èíãðåäèåíòîâ ê îñíîâàííîìó íà

ïîëèìåðå äèñïåðãèðóþùåìó àãåíòó ñîñòàâë åò ïðèáëèçèòåëüíî îò 3 ê 1 (ìàñ/ìàñ) äî 1 ê
50 (ìàñ/ìàñ). Áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì ñîîòíîøåíèåì  âë åòñ  ïðèáëèçèòåëüíî îò 2 ê 1
(ìàñ/ìàñ) äî 1 ê 20 (ìàñ/ìàñ). Äë  êîìïîçèöèé ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ,
ñîäåðæàùèõ, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí NSAID â êà÷åñòâå àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà,
ïðåäïî÷òèòåëüíûì ñîîòíîøåíèåì NSAID ê îñíîâàííîìó íà ïîëèìåðå äèñïåðãèðóþùåìó
àãåíòó  âë åòñ  ïðèáëèçèòåëüíî îò 1 ê 1 (ìàñ/ìàñ) äî 1 ê 5 (ìàñ/ìàñ).

Ñîîòíîøåíèå àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà ê îñíîâàííîìó íà óãëåâîäå äèñïåðãèðóþùåìó
àãåíòó ñîñòàâë åò ïðèáëèçèòåëüíî îò 3 ê 1 (ìàñ/ìàñ) äî 1 ê 30 (ìàñ/ìàñ), ñ
ïðåäïî÷òåíèåì ê äèàïàçîíó ïðèáëèçèòåëüíî îò 2 ê 1 (ìàñ/ìàñ) äî 1 ê 10 (ìàñ/ìàñ). Äë 
êîìïîçèöèé ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, ñîäåðæàùèõ, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí NSAID
â êà÷åñòâå àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà, ïðåäïî÷òèòåëüíûì ñîîòíîøåíèåì NSAID ê îñíîâàííîìó
íà óãëåâîäå äèñïåðãèðóþùåìó àãåíòó  âë åòñ  ïðèáëèçèòåëüíî îò 1 ê 1 (ìàñ/ìàñ) äî 1 ê
3 (ìàñ/ìàñ).

Äë  íàñòî ùèõ êîìïîçèöèé ìîæåò áûòü èñïîëüçîâàí îäèí èëè áîëåå äèñïåðãèðóþùèé
àãåíò, ÷òîáû ïîëó÷èòü ñîîòíîøåíè  àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà ê äèñïåðãèðóþùåìó àãåíòó
òàêèå, êàê óêàçàíû âûøå.

Äðóãèì òðåáóþùèìñ  êîìïîíåíòîì êîìïîçèöèé ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ
 âë åòñ , ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé íåòîêñè÷íûé
ñîëþáèëèçèðóþùèé àãåíò. Òàêèå ëåãêî äîñòóïíûå ñîëþáèëèçèðóþùèå àãåíòû õîðîøî
èçâåñòíû â äàííîé îáëàñòè è îáû÷íî ïðåäñòàâëåíû ñåìåéñòâîì ñîåäèíåíèé, èçâåñòíûõ êàê
ïîëèýòèëåíãëèêîëè (PEG), èìåþùèõ ìîëåêóë ðíûå âåñà ïðèáëèçèòåëüíî îò 200 äî 8000.
Äë  êîìïîçèöèé ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, êîãäà æèäêîñòü  âë åòñ  æåëàòåëüíîé
äë  êîíå÷íîé êîìïîçèöèè èëè æèäêîñòü ìîæåò áûòü èñïîëüçîâàíà äë  çàêëþ÷åíè  åå â
ì ãêèå êàïñóëû, ïðåäïî÷òèòåëüíî ì ãêèå æåëàòèíîâûå êàïñóëû, ïðåäïî÷òèòåëüíûå
ìîëåêóë ðíûå âåñà êîëåáëþòñ  ïðèáëèçèòåëüíî îò 200 äî 600, ïðè÷åì PEG 400  âë åòñ 
îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíûì. Äë  êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, êîãäà
ïðåäïî÷òèòåëüíîé  âë åòñ  ïîëóòâåðäà  êîìïîçèöè , îñîáåííî äë  çàïîëíåíè  òâåðäîé
êàïñóëû, ïðåäïî÷òèòåëüíî òâåðäîé æåëàòèíîâîé êàïñóëû, ïðåäïî÷òèòåëüíûé
ìîëåêóë ðíûé âåñ PEG ñîñòàâë åò ïðèáëèçèòåëüíî 3350, â òî âðåì  êàê îñîáåííî
ïðåäïî÷òèòåëüíûé ìîëåêóë ðíûé âåñ ñîñòàâë åò 3350 ïëþñ äîñòàòî÷íûé PEG ñ
ìîëåêóë ðíûì âåñîì 400 äë  óëó÷øåíè  ñâîéñòâ íàïîëíèòåë  êàïñóëû.

Äðóãèì ñîëþáèëèçèðóþùèì àãåíòîì, êîòîðûé ìîæåò áûòü èñïîëüçîâàí â êîìïîçèöè õ
ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ,  âë åòñ  âîäà, îñîáåííî î÷èùåííà , è íàèáîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíî äåèîíèçèðîâàííà . Äë  òàêèõ êîìïîçèöèé êîíöåíòðàöè  âîäû ñîñòàâë åò
ïðèáëèçèòåëüíî îò íóë  ïðîöåíòîâ äî äåâ íîñòà äåâ òè ïðîöåíòîâ (ìàñ/ìàñ). Â ÷àñòíûõ
ñëó÷à õ äë  êîìïîçèöèé ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, êîòîðûå çàêëþ÷àþò â ì ãêèå
êàïñóëû, ïðåäïî÷òèòåëüíà  ìàêñèìàëüíà  êîíöåíòðàöè  âîäû ñîñòàâë åò ïðèáëèçèòåëüíî
îò 0% äî 5%, õîò  êîíöåíòðàöè  îáùåãî ñîëþáèëèçèðóþùåãî àãåíòà ìîæåò ïðåäñòàâë òü
ñîáîé öåëóþ îáëàñòü êîíöåíòðàöèé, óêàçàííûõ â äàííîì òåêñòå.

Ïðè èñïîëüçîâàíèè â íàñòî ùèõ êîìïîçèöè õ êîíöåíòðàöè  ñóììû ïðèìåí åìîãî
ñîëþáèëèçèðóþùåãî àãåíòà, ãäå ìîæåò áûòü èñïîëüçîâàíî áîëåå îäíîãî
ñîëþáèëèçèðóþùåãî àãåíòà, ñîñòàâë åò ïðèáëèçèòåëüíî îò 0 ïðîöåíòîâ (åäâà âûøå íóë )
äî 99 ïðîöåíòîâ (ìàñ/ìàñ). Ïðåäïî÷òèòåëüíîé êîíöåíòðàöèåé ñîëþáèëèçèðóþùåãî àãåíòà â
íàñòî ùèõ êîìïîçèöè õ  âë åòñ  ïðèáëèçèòåëüíî îò 60 ïðîöåíòîâ äî 90 ïðîöåíòîâ
(ìàñ/ìàñ).

Îäíèì âîçìîæíûì êîìïîíåíòîì êîìïîçèöèé ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, íî
êîòîðûé äîëæåí áûòü óïîòðåáëåí â òåõ ñëó÷à õ, êîãäà òàêèå êîìïîçèöèè íåîáõîäèìî
ïîìåñòèòü â ì ãêèå æåëàòèíîâûå êàïñóëû,  âë åòñ , ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé íåòîêñè÷íûé ïëàñòèôèöèðóþùèé àãåíò. Òàêèå
ïëàñòèôèöèðóþùèå àãåíòû, êîòîðûå õîðîøî èçâåñòíû â îáëàñòè ôàðìàöåâòè÷åñêîé
òåõíîëîãèè, âêëþ÷àþò â ñåá , íàïðèìåð, ãëèöåðèí, ïðîïèëåíãëèêîëü è ñîðáèò. Òàêèå
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êîììåð÷åñêè äîñòóïíûå ïëàñòèôèêàòîðû ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû, êîòîðûå âêëþ÷àþò â ñåá 
áîëåå îäíîãî ïëàñòèôèöèðóþùåãî êîìïîíåíòà, íî ïðåäïî÷òèòåëüíûì ïëàñòèôèöèðóþùèì
àãåíòîì äë  íàñòî ùèõ êîìïîçèöèé  âë åòñ  ãëèöåðèí. Ïðîïèëåíãëèêîëü, êðîìå
èñïîëüçîâàíè  åãî â êà÷åñòâå ïëàñòèôèöèðóþùåãî àãåíòà, ìîæåò ñëóæèòü â êà÷åñòâå
ñîëþáèëèçèðóþùåãî àãåíòà, êîãäà èñïîëüçóþò åãî îäíîãî èëè â êîìáèíàöèè ñ äðóãèì
ñîëþáèëèçèðóþùèì àãåíòîì, óêàçàííûì â äàííîì òåêñòå.

Ïðè èñïîëüçîâàíèè â íàñòî ùåì èçîáðåòåíèè ïëàñòèôèöèðóþùåãî àãåíòà êîíöåíòðàöè 
ñóììû ïëàñòèôèöèðóþùåãî àãåíòà, ãäå ìîæåò áûòü èñïîëüçîâàíî áîëåå îäíîãî
ïëàñòèôèöèðóþùåãî àãåíòà, ñîñòàâë åò ïðèáëèçèòåëüíî îò íóë  ïðîöåíòîâ (åäâà âûøå
íóë ) äî 75 ïðîöåíòîâ (ìàñ/ìàñ). Ïðåäïî÷òèòåëüíîé êîíöåíòðàöèåé ïëàñòèôèöèðóþùåãî
àãåíòà  âë åòñ  ïðèáëèçèòåëüíî îò íóë  ïðîöåíòîâ (0%) äî ï òèäåñ òè (50%) ïðîöåíòîâ,
è îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíà  êîíöåíòðàöè  íàõîäèòñ  â îáëàñòè ïðèáëèçèòåëüíî îò
îäíîãî ïðîöåíòà (1%) äî òðèäöàòè ïðîöåíòîâ (30%). Êîãäà êîìïîçèöèè ñîãëàñíî
íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ïðèìåí þò äë  íàïîëíåíè  ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë,
ïðåäïî÷òèòåëüíà  êîíöåíòðàöè  òàêîãî ïëàñòèôèöèðóþùåãî àãåíòà ñîñòàâë åò
ïðèáëèçèòåëüíî îò 5 ïðîöåíòîâ äî 10 ïðîöåíòîâ (ìàñ/ìàñ). Òàêèå ïëàñòèôèêàòîðû
 âë þòñ  îñîáåííî ïðèãîäíûìè äë  ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë, ïîñêîëüêó áåç íèõ òàêèå
êàïñóëû ñòàíîâ òñ  òâåðäûìè è òåð þò ñâîè áëàãîïðè òíûå ñâîéñòâà, âîçìîæíî, ïðè
ðàñòðåñêèâàíèè èëè ïî âëåíèè õðóïêîñòè.

Äðóãîé âîçìîæíûé êîìïîíåíò íàñòî ùèõ êîìïîçèöèé, êîòîðûé  âë åòñ 
ïðåäïî÷òèòåëüíûì êîìïîíåíòîì, ïðåäñòàâë åò ñîáîé, ïî êðàéíåé ìåðå, îäíî
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîå íåòîêñè÷íîå ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîå âåùåñòâî,
ïðåäïî÷òèòåëüíî íåèîííîå ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîå âåùåñòâî. Òàêèå ïîâåðõíîñòíî-
àêòèâíûå âåùåñòâà  âë þòñ  õîðîøî èçâåñòíûìè â îáëàñòè ôàðìàöåâòè÷åñêîé
êîìïîçèöèè è âêëþ÷àþò â ñåá  ëåãêî äîñòóïíûå ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíûå âåùåñòâà,
èìåþùèå êîíöåíòðàöèþ ïðèáëèçèòåëüíî îò íóë  ïðîöåíòîâ äî 90 ïðîöåíòîâ, òàêèå êàê,
íàïðèìåð, ìàêðîïîðèñòûé ãåëü-ñëîæíûå ýôèðû (Labrafils), Tandem 522®, Span 80®,
Gelucieres®, êàê, íàïðèìåð, òîêîôåðîë-ïîëèýòèëåíãëèêîëü 1000-ñóêöèíàò, ïîëèñîðáàò 20
è ïîëèñîðáàò 80. Èç íèõ ïîëèñîðáàò 20 è ïîëèñîðáàò 80  âë þòñ  ïðåäïî÷òèòåëüíûìè.

Ïðè èñïîëüçîâàíèè â íàñòî ùåì èçîáðåòåíèè íåèîííîãî ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîãî
âåùåñòâà êîíöåíòðàöè  ñóììû íåèîííîãî ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîãî âåùåñòâà, ãäå ìîæåò
áûòü èñïîëüçîâàíî áîëåå îäíîãî òàêîãî ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîãî âåùåñòâà, ñîñòàâë åò
ïðèáëèçèòåëüíî îò íóë  ïðîöåíòîâ äî 10 ïðîöåíòîâ (ìàñ/ìàñ) ñ ïðåäïî÷òåíèåì â îáëàñòè
ïðèáëèçèòåëüíî îò 1 ïðîöåíòà äî 5 ïðîöåíòîâ (ìàñ/ìàñ). Îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíîé
êîíöåíòðàöèåé  âë åòñ  ïðèáëèçèòåëüíî 3 ïðîöåíòà (ìàñ/ìàñ).

Îáû÷íî ïîð äîê äîáàâëåíè  ðàçëè÷íûõ êîìïîíåíòîâ, âêëþ÷åííûõ â íàñòî ùåå
èçîáðåòåíèå, íå äîëæåí âëè òü íà îáðàçîâàíèå ðàñòâîðà ñîãëàñíî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ, êîãäà ýòî æåëàòåëüíî. Îäíàêî êîãäà èñïîëüçóþò òàêîå ïîâåðõíîñòíî-
àêòèâíîå âåùåñòâî, òî ìîæåò áûòü ëó÷øå äîáàâèòü ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîå âåùåñòâî èëè
ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíûå âåùåñòâà ïîñëå äîáàâëåíè  àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà è
äèñïåðãèðóþùåãî àãåíòà, êàê óêàçàíî â äàííîì òåêñòå. Ïîð äîê äîáàâëåíè  òàêèõ
êîìïîíåíòîâ, âåðî òíî,  âë åòñ  áîëåå êðèòè÷åñêèì äë  ïðèãîòîâëåíè  êîìïîçèöèé
ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ñ NSAID, â ÷àñòíîñòè ñ äèêëîôåíàêîì, êîòîðûé
ïðèìåí þò â êà÷åñòâå òàêîãî NSAID.

Ñëåäóåò ïîíèìàòü, ÷òî êàæäûé êîìïîíåíò, âêëþ÷åííûé â êîìïîçèöèè ñîãëàñíî
íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, äîëæåí áûòü ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûì è èñïîëüçóåìûì â
íåòîêñè÷íîé êîíöåíòðàöèè.

Êðîìå òîãî, èçâåñòíî, ÷òî êîãäà æåëàåìûé àêòèâíûé èíãðåäèåíò, èñïîëüçóåìûé â
êîìïîçèöè õ ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, äåãðàäèðóåò â êèñëîé ñðåäå (íàïðèìåð,
ëàáèëüíûå â êèñëîé ñðåäå ñîåäèíåíè , âêëþ÷àþùèå â ñåá , íàïðèìåð, èíãèáèòîðû
ïðîòîííîãî íàñîñà, âêëþ÷à , íàïðèìåð, òàêèå, êîòîðûå ïðåäñòàâëåíû õèìè÷åñêèì êëàññîì,
âêëþ÷àþùèì â ñåá  ëàíçîïðàçîë è îìåïðàçîë), òî ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ 
ðàñòâîðåíèå òàêîãî àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà â ðàñòâîðå ñèëüíîãî îñíîâàíè , èìåþùåãî ðÍ,
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ïî êðàéíåé ìåðå, 9,0 è ñîõðàíåíèå ðÍ, ïî êðàéíåé ìåðå, 9,0 â òå÷åíèå ïîëó÷åíè 
êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ. Îäíàêî ðÍ 9,0 èëè âûøå ìîæåò
ïðåï òñòâîâàòü íàïîëíåíèþ ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë. Òàêèì îáðàçîì, êîìïîçèöèè
ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, äë  êîòîðûõ òðåáóåòñ  âûñîêèé ðÍ (íàïðèìåð, âûøå,
÷åì ïðèáëèçèòåëüíî îò ðÍ 7,5 äî ðÍ 9,0), ñëåäóåò èñïîëüçîâàòü äë  íàïîëíåíè  èìè,
êîãäà æåëàòåëüíî, òâåðäûõ êàïñóë, îïèñàííûõ â äàííîì òåêñòå.

Òèïè÷íî, ÷òî äë  òàêîãî ëàáèëüíîãî â êèñëîé ñðåäå ñîåäèíåíè , ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí
äèñïåðãèðóþùèé àãåíò è, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí ñîëþáèëèçèðóþùèé àãåíò è,
íåîá çàòåëüíî îäèí èëè áîëåå ïëàñòèôèöèðóþùèé àãåíò è íèçøèé (C 1-C4) àëêàíîë
ñìåøèâàþò è ïåðåìåøèâàþò ïðè íàãðåâàíèè, åñëè íåîáõîäèìî ðàñòâîðèòü
äèñïåðãèðóþùèé àãåíò. Â îñíîâíîì äë  ïåðåâåäåíè  óêàçàííûõ íàïîëíèòåëåé â ðàñòâîð
äîñòàòî÷íî ïîääåðæèâàòü ïîñòî ííóþ òåìïåðàòóðó ïðèáëèçèòåëüíî îò 40 äî 50 °Ñ ñ
ïåðåìåøèâàíèåì â òå÷åíèå 30 ìèíóò. Ê óêàçàííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò îñíîâàíèå,
ïðåäïî÷òèòåëüíî ñèëüíîå îñíîâàíèå, âêëþ÷àþùåå â ñåá , íàïðèìåð, ãèäðîîêèñü íàòðè ,
ãèäðîîêèñü àììîíè , ãèäðîîêèñü êàëè , ãèäðîîêèñü ìàãíè , ãèäðîîêèñü êàëüöè  è òîìó
ïîäîáíîå, â äîñòàòî÷íîì êîëè÷åñòâå, ÷òîáû ïîâûñèòü ðÍ ðàñòâîðà äî ðÍ, ïî êðàéíåé ìåðå,
9,0. Ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò îäèí èëè áîëåå àêòèâíûé èíãðåäèåíò, âêëþ÷à 
ëàáèëüíûé â êèñëîé ñðåäå àêòèâíûé èíãðåäèåíò. Òàêîé àêòèâíûé èíãðåäèåíò ñëåäóåò
äîáàâë òü ìåäëåííî è ïåðèîäè÷åñêè, â òî æå âðåì  ñëåäóåò êîíòðîëèðîâàòü ðÍ
ïîëó÷åííîãî ðàñòâîðà è ïîääåðæèâàòü åãî ïðè ðÍ, ïî êðàéíåé ìåðå, 9,0 ïóòåì äîáàâëåíè ,
åñëè íåîáõîäèìî, äîáàâî÷íîãî îñíîâàíè , êîòîðîå îïèñàíî âûøå. Êàê òîëüêî æåëàåìà 
êîíöåíòðàöè  àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà áóäåò äîñòèãíóòà è ðÍ ñîõðàíèòñ  ïðè ðÍ, ïî
êðàéíåé ìåðå, 9,0, ìîæíî äîáàâèòü îäíî èëè áîëåå âîçìîæíîå ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîå
âåùåñòâî, ïðåäïî÷òèòåëüíî íåèîííîå ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîå âåùåñòâî, è/èëè îäèí èëè
áîëåå âîçìîæíûé ïëàñòèôèöèðóþùèé àãåíò. Ïîñëå ïðèãîòîâëåíè  äàííîé êîìïîçèöèè
ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ðàñòâîð ìîæåò áûòü ïåðåâåäåí â ïîëóòâåðäîå
ñîñòî íèå ïîñðåäñòâîì ñïîñîáîâ, õîðîøî èçâåñòíûõ ñïåöèàëèñòó â äàííîé îáëàñòè, èëè
ìîæåò áûòü ïîìåùåí â êàïñóëû, òâåðäûå èëè ì ãêèå, êàê ýòî áîëüøå ïîäõîäèò.
Êîíöåíòðàöè  àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà èëè àêòèâíûõ èíãðåäèåíòîâ è êàæäîãî íàïîëíèòåë 
óêàçàíà â äàííîì îïèñàíèè. Ïðåäïî÷òèòåëüíûì àêòèâíûì èíãðåäèåíòîì äë 
èñïîëüçîâàíè  â óêàçàííîì ñïîñîáå  âë åòñ  îäèí èëè áîëåå èíãèáèòîðîâ ïðîòîííîãî
íàñîñà, êîòîðûå èçâåñòíû ñïåöèàëèñòàì â äàííîé îáëàñòè, èç êîòîðûõ îñîáåííî
ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ  îìåïðàçîë.

Êðîìå òîãî, êàïñóëû, íàïîëíåííûå ôàðìàöåâòè÷åñêèìè êîìïîçèöè ìè, ïîëó÷åííûìè
óêàçàííûì âûøå ñïîñîáîì, èëè ëþáà  êàïñóëà, ñîäåðæàùà  ôàðìàöåâòè÷åñêóþ
êîìïîçèöèþ ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, ìîãóò áûòü ïîêðûòû ñëîåì, êîãäà ýòî
íåîáõîäèìî, íàïðèìåð, ñ îìåïðàçîëîì, ëþáûì íåòîêñè÷íûì ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûì ïîêðîâíûì ñëîåì. Òàêèå ïîêðûòè  âêëþ÷àþò â ñåá , íàïðèìåð,
ýíòåðîñîëþáèëüíûå îáîëî÷êè, ìàñêèðóþùèå âêóñîâîå îùóùåíèå ïîêðîâíûå ñëîè,
îêðàøåííûå ïîêðîâíûå ñëîè, ñ ïðîëîíãèðîâàííûì èëè çàìåäëåííûì âûñâîáîæäåíèåì,
ïîêðûòè  áåç ïðèâêóñà è òîìó ïîäîáíîå, è èõ ïîëó÷àþò è ïðèìåí þò ïîñðåäñòâîì
ñïîñîáîâ, õîðîøî èçâåñòíûõ ñïåöèàëèñòó â äàííîé îáëàñòè. Ïðåäïî÷òèòåëüíî êàïñóëû,
ñîäåðæàùèå êîìïîçèöèþ ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, â êîòîðîé àêòèâíûì
èíãðåäèåíòîì  âë åòñ  îìåïðàçîë, ïîêðûâàþò ýíòåðîñîëþáèëüíîé îáîëî÷êîé.

Äàííûé ñïîñîá äàåò óäèâèòåëüíûé ðåçóëüòàò ñîõðàíåíè  àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà â
ðàñòâîðå â òå÷åíèå âñåãî ñïîñîáà, ïðèâîä  ê ñòàáèëüíîé ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè
ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ñ ñîïóòñòâóþùèì áëàãîïðè òíûì âîçäåéñòâèåì, êàê
îïèñàíî â äàííîì òåêñòå.

Òàêèì îáðàçîì, äðóãîé àñïåêò íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  êàñàåòñ  ñïîñîáà ïîëó÷åíè 
ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, â êîòîðîé óêàçàííûé,
ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí êèñëûé ôðàãìåíò óêàçàííîãî âûøå îäíîãî èëè áîëåå
ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíîãî àãåíòà  âë åòñ  êèñëîòîëàáèëüíûì, âêëþ÷àþùåãî â ñåá :

îáðàçîâàíèå ðàñòâîðà, ïî êðàéíåé ìåðå, èç îäíîãî äèñïåðãèðóþùåãî àãåíòà è, ïî
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êðàéíåé ìåðå, îäíîãî ñîëþáèëèçèðóþùåãî àãåíòà è íåîá çàòåëüíî îäíîãî èëè áîëåå
íèçøåãî (C1-C4) àëêàíîëà,

äîáàâëåíèå äîñòàòî÷íîãî êîëè÷åñòâà îñíîâàíè  äë  óñòàíîâëåíè  ðÍ óêàçàííîãî âûøå
ðàñòâîðà, ïî êðàéíåé ìåðå, ïðè ðÍ 9,0 è

äîáàâëåíèå óêàçàííîãî âûøå îäíîãî èëè áîëåå ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíîãî àãåíòà è ïðè
ýòîì ïîääåðæàíèå ðÍ óêàçàííîãî âûøå ðàñòâîðà, ïî êðàéíåé ìåðå, ïðè ðÍ 9,0 è
íåîá çàòåëüíî

îäíî èëè áîëåå ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîå âåùåñòâî è, êðîìå òîãî, íåîá çàòåëüíî
îäèí èëè áîëåå ïëàñòèôèöèðóþùèé àãåíò.
Äðóãîé àñïåêò íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  êàñàåòñ  ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè,

êîòîðóþ ïîëó÷àþò ñîãëàñíî âûøåîïèñàííîìó ñïîñîáó.
Äðóãèå ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå, íåòîêñè÷íûå ôàðìàöåâòè÷åñêèå äîáàâêè ìîãóò

áûòü âêëþ÷åíû â êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, è îíè ïðåäñòàâë þò
ñîáîé, íàïðèìåð, ïîäñëàñòèòåëè, ìåñòíîàíåñòåçèðóþùèå ñðåäñòâà, àíòèáàêòåðèàëüíûå
ñðåäñòâà, íèçøèå àëêèëüíûå ñïèðòû, òàêèå êàê ýòàíîë è òîìó ïîäîáíîå.

Îáû÷íî ïðèìåí åìûå ôàðìàöåâòè÷åñêèå àãåíòû, òàêèå êàê, íàïðèìåð, ñîë íà  êèñëîòà
â êîíöåíòðàöèè ïðèáëèçèòåëüíî îò 0,1 í. äî 2., èñïîëüçóþò äë  ðåãóëèðîâàíè  ðÍ
êîìïîçèöèè è/èëè, êîãäà, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí àêòèâíûé èíãðåäèåíò íàõîäèòñ  â âèäå
ñîëè, îáû÷íî ñîëè ùåëî÷íîãî ìåòàëëà, ÷òîáû ïðåâðàòèòü àêòèâíûé èíãðåäèåíò â
ñâîáîäíóþ êèñëîòó. Ïðåäïî÷òèòåëüíà  îáëàñòü ðÍ íàñòî ùèõ êîìïîçèöèé, êîòîðûå
èñïîëüçóþò äë  íàïîëíåíè  èìè ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë, ïðîñòèðàåòñ 
ïðèáëèçèòåëüíî îò 4,0 äî 9,0.

Òàêèì îáðàçîì, íîâûå êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ îáëàäàþò
áëàãîïðè òíûìè ôàðìàöåâòè÷åñêèìè ñâîéñòâàìè, ïðè ýòîì âêëþ÷àþò â ñåá  ìèíèìàëüíîå
êîëè÷åñòâî êîìïîíåíòîâ.

Òèïè÷íî, ÷òî ïåðîðàëüíûé ðàñòâîð, ñîäåðæàùèé îäèí èëè áîëåå àêòèâíûé èíãðåäèåíò,
áóäåò ñìåøèâàòüñ  ñ æåëóäî÷íîé êèñëîòîé, àãëîìåðèðîâàòü è îáðàçîâûâàòü îñàäîê â
êîðîòêèé ïåðèîä âðåìåíè, ÷òî äåëàåò àêòèâíûé èíãðåäèåíò ìåíåå áèîëîãè÷åñêè äîñòóïíûì.
Êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ñ ìèíèìàëüíûì êîëè÷åñòâîì
èíãðåäèåíòîâ, ïî êðàéíåé ìåðå, ñ îäíèì èç êàæäîãî èíãðåäèåíòà, ïåðå÷èñëåííîãî äàëåå:
àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà, äèñïåðãèðóþùåãî àãåíòà è ñîëþáèëèçèðóþùåãî àãåíòà è
íåîá çàòåëüíî ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîãî âåùåñòâà è, êðîìå òîãî, íåîá çàòåëüíî
ïëàñòèôèöèðóþùåãî àãåíòà, êîòîðûå îïèñàíû âûøå, ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë þò ñîáîé
íîâûå æèäêèå ôàðìàöåâòè÷åñêèå êîìïîçèöèè, êîãäà ýòè íàñòî ùèå êîìïîçèöèè èñïîëüçóþò
äë  íàïîëíåíè  èìè íåòîêñè÷íûõ, ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ êàïñóë, èç êîòîðûõ
îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  ì ãêèå æåëàòèíîâûå êàïñóëû è òâåðäûå
æåëàòèíîâûå êàïñóëû. Òàêèå êîìïîçèöèè óëó÷øàþò äèñïåðãèðóþùèå ñâîéñòâà àêòèâíîãî
èíãðåäèåíòà ïðè êîíòàêòå ñ æåëóäî÷íîé êèñëîòîé, êîòîðûå ñïîñîáñòâóþò áîëåå áûñòðîé,
âîñïðîèçâîäèìîé è ðàâíîìåðíîé ñêîðîñòè âñàñûâàíè , ÷åì ôàðìàöåâòè÷åñêèå êîìïîçèöèè
âíå ñôåðû íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè . Îáû÷íî áûñòðîå ðàâíîìåðíîå âñàñûâàíèå àêòèâíûõ
èíãðåäèåíòîâ ïðèâîäèò ê áîëåå ñêîðîìó íàñòóïëåíèþ òåðàïåâòè÷åñêîãî ýôôåêòà,
ñîîòâåòñòâåííî îêàçûâàåìîãî êàæäûì àêòèâíûì èíãðåäèåíòîì.

Èçâåñòíî, ÷òî NSAIDs âûçûâàþò ðàçäðàæåíèå æåëóäî÷íî-êèøå÷íîãî òðàêòà, îáû÷íî
âûðàæàåìîå â âèäå ïåïòè÷åñêîé  çâû, êðîâîòå÷åíè  è ïðîáîäåíè . Áëàãîäàð  óëó÷øåíèþ
äèñïåðñèîííûõ è àáñîðáöèîííûõ ñâîéñòâ êîìïîçèöèé ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ
òàêèå êîìïîçèöèè ïîäàâë þò òàêîå ðàçäðàæåíèå æåëóäêà, èíäóöèðóåìîå äëèòåëüíûì
ïðèåìîì òàêèõ NSAIDs. Òåðìèí �ïîäàâë òü�, ïðèìåí åìûé â äàííîì òåêñòå, óïîòðåáë þò â
ïðèí òîì äë  íåãî çíà÷åíèè, è îí âêëþ÷àåò â ñåá  áåç îãðàíè÷åíè  ñíèæåíèå,
ïîääåðæàíèå â ñîñòî íèè ëàòåíòíîñòè è/èëè ñâåäåíèå äî ìèíèìóìà ðàçäðàæåíè  æåëóäêà
ó ìëåêîïèòàþùåãî, èíäóöèðîâàííîãî è/èëè  âë þùåãîñ  ðåçóëüòàòîì ââåäåíè  îäíîãî èëè
áîëåå NSAID ìëåêîïèòàþùåìó, â ñðàâíåíèè ñ òàêèì ðàçäðàæåíèåì æåëóäêà, êîòîðîå
èíäóöèðîâàíî è/èëè  âë åòñ  ðåçóëüòàòîì ââåäåíè  ñòàíäàðòíûõ ôàðìàöåâòè÷åñêèõ
êîìïîçèöèé ñ NSAIDs.
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Óäèâèòåëüíî, ÷òî â ñâåòå äèñêóññèè, îïèñàííîé â âûøåïðèâåäåííîì ïàòåíòå ÑØÀ No
5183829, óñòàíîâëåíî, ÷òî äîáàâëåíèå, ïî êðàéíåé ìåðå, îäíîãî ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîãî
âåùåñòâà, â ÷àñòíîñòè íåèîííîãî ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîãî âåùåñòâà, îïèñàííîãî âûøå, ê
êîìïîçèöè ì ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ óëó÷øàåò äèñïåðñèîííûå ñâîéñòâà
àêòèâíûõ èíãðåäèåíòîâ â êîìïîçèöè õ ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, íå ñîäåðæàùèõ
òàêîå íåèîííîå ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîå âåùåñòâî. Òàêèì îáðàçîì, êîìïîçèöèè ñîãëàñíî
íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, êîòîðûå âêëþ÷àþò â ñåá  òàêîå ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîå
âåùåñòâî, â ÷àñòíîñòè òàêèå, êîòîðûå ñîäåðæàò îäèí èëè áîëåå NSAIDs â êà÷åñòâå
àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà, òàêæå ñïîñîáñòâóþò áîëåå ñêîðîìó íàñòóïëåíèþ òåðàïåâòè÷åñêîãî
ýôôåêòà, ñîîòâåòñòâåííî ñîçäàâàåìîãî êàæäûì àêòèâíûì èíãðåäèåíòîì. Òàêèå
êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùèå òàêîå ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîå âåùåñòâî, òàêæå ïîäàâë þò
ðàçäðàæåíèå æåëóäêà ó ìëåêîïèòàþùåãî, èíäóöèðîâàííîå è/èëè  âë þùååñ  ðåçóëüòàòîì
ââåäåíè  êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, ãäå àêòèâíûì èíãðåäèåíòîì
 âë åòñ , ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí NSAID, â ñðàâíåíèè ñ òàêèì ðàçäðàæåíèåì æåëóäêà,
êîòîðîå èíäóöèðîâàíî è/èëè  âë åòñ  ðåçóëüòàòîì ââåäåíè  ñòàíäàðòíûõ
ôàðìàöåâòè÷åñêèõ êîìïîçèöèé ñ NSAIDs.

Ïî ñóùåñòâó äðóãîé àñïåêò íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  êàñàåòñ  ñïîñîáà óëó÷øåíè 
ñêîðîñòè âñàñûâàíè  àêòèâíûõ èíãðåäèåíòîâ ó ìëåêîïèòàþùèõ, â ÷àñòíîñòè ó ÷åëîâåêà,
çàêëþ÷àþùåãîñ  âî ââåäåíèè ìëåêîïèòàþùåìó, íóæäàþùåìóñ  â ëå÷åíèè òàêèì àêòèâíûì
èíãðåäèåíòîì, êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ.

Äîïîëíèòåëüíûé àñïåêò íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  êàñàåòñ  ñïîñîáà óñêîðåíè 
íàñòóïëåíè  òåðàïåâòè÷åñêîãî äåéñòâè  íà ìëåêîïèòàþùèõ, â ÷àñòíîñòè íà ÷åëîâåêà,
ñîîòâåòñòâåííî îêàçûâàåìîãî êàæäûì àêòèâíûì èíãðåäèåíòîì, çàêëþ÷àþùåãîñ  âî
ââåäåíèè ìëåêîïèòàþùåìó, íóæäàþùåìóñ  â ëå÷åíèè òàêèì àêòèâíûì èíãðåäèåíòîì,
êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ.

Êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ îáû÷íî ñîñòàâë þò òàê, ÷òîáû
åæåäíåâíî äîñòàâë òü ñòàíäàðòíîå, íåòîêñè÷íîå äîçèðîâàííîå êîëè÷åñòâî àêòèâíîãî
èíãðåäèåíòà ïðèáëèçèòåëüíî îò 0,25 ìã äî 400 ìã â äåíü. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå äîçû äë 
êàæäîãî àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà, èñïîëüçóåìîãî â êîìïîçèöè õ ñîãëàñíî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ, áóäóò îïðåäåë òüñ  îòäåëüíûìè îáñòî òåëüñòâàìè, â êîòîðûõ íàõîäèòñ 
áîëüíîé, âêëþ÷à , íàïðèìåð, îöåíêó ñîñòî íè  áîëüíîãî âðà÷îì è ñòåïåíè ò æåñòè
ïàòîëîãè÷åñêîãî ñîñòî íè , êîòîðîå òðåáóåò ëå÷åíè . Ïðåäïî÷òèòåëüíûå åæåäíåâíûå äîçû
êîìïîçèöèè, ãäå àêòèâíûì èíãðåäèåíòîì  âë åòñ  NSAID èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìà  ñîëü, áóäóò ñîñòàâë òü ïðèáëèçèòåëüíî îò 10 ìã äî 2000 ìã â äåíü. Îáû÷íî
ïåðîðàëüíûå êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíè  ñîñòàâë þò, ÷òîáû äîñòàâèòü
ïðèáëèçèòåëüíî îò 10 ìã äî 500 ìã íà ÷àéíóþ ëîæêó æèäêîãî ïðîäóêòà.

Æèäêèå èëè ïîëóòâåðäûå êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ òàêæå
èñïîëüçóþò äë  íàïîëíåíè  èìè êàïñóë, â ÷àñòíîñòè òâåðäûõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë è
îñîáåííî ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë, ãäå êîëè÷åñòâî àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà â êàæäîé
òàêîé êàïñóëå ñîñòàâë åò ïðèáëèçèòåëüíî îò 10 ìã äî 250 ìã. Ïîëó÷åíèå òàêèõ êàïñóë
õîðîøî èçâåñòíî â îáëàñòè ôàðìàöåâòèêè [ñì., íàïðèìåð, Modern Pharmaceutics, Third
Edition (G.S.Banker and C.T.Rhodes, ed.; 1966); and The Theory and Practice of
Industrial Pharmacy, Third Edition, (L.Lachman, H.A.Lieberman, and J.L.Kanig, ed.; 1986)].

Òàêèì îáðàçîì, äðóãîé àñïåêò íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  êàñàåòñ  ñïîñîáà ëå÷åíè 
ìëåêîïèòàþùèõ, íóæäàþùèõñ  â ëå÷åíèè, ñ ïîìîùüþ îäíîãî èëè áîëåå àêòèâíûõ
èíãðåäèåíòîâ èëè èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëåé, çàêëþ÷àþùåãîñ  âî ââåäåíèè
âûøåóêàçàííîìó ìëåêîïèòàþùåìó, â ÷àñòíîñòè ÷åëîâåêó, êîìïîçèöèè ñîãëàñíî
íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, ïðè÷åì óêàçàííà  âûøå êîìïîçèöè  ñîäåðæèò, ïî êðàéíåé ìåðå,
îäèí àêòèâíûé èíãðåäèåíò. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå àêòèâíûå èíãðåäèåíòû âêëþ÷àþò â ñåá 
îäèí èëè áîëåå NSAID, â ÷àñòíîñòè äèêëîôåíàê, ñóëèíäàê èëè èíäîìåòàöèí, äë  ëå÷åíè 
ìëåêîïèòàþùåãî, íóæäàþùåãîñ  â ëå÷åíèè ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíûìè è/èëè
àíàëãåçèðóþùèìè ñðåäñòâàìè, îìåïðàçîë äë  ïîäàâëåíè  ñåêðåöèè æåëóäî÷íîé êèñëîòû è
àíòèãèñòàìèííîå ñðåäñòâî ôåêñîôåíàäèí. Äàëüíåéøèé àñïåêò íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 
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êàñàåòñ  òàêîãî ñïîñîáà ëå÷åíè , êîòîðûé îïèñàí â ýòîì ðàçäåëå, ãäå êîìïîçèöèþ
ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ïåðîðàëüíî ââîä ò òàêîìó ìëåêîïèòàþùåìó â âèäå
æèäêîñòè èëè â âèäå ì ãêîé èëè òâåðäîé æåëàòèíîâîé êàïñóëû, íàïîëíåííîé êîìïîçèöèåé.

Âñëåäñòâèå èñêëþ÷èòåëüíîé in vivo ôàðìàêîäèíàìèêè êîìïîçèöèé ñîãëàñíî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ òàêèå êîìïîçèöèè, â ÷àñòíîñòè, â êîòîðûõ, ïî êðàéíåé ìåðå, îäíèì àêòèâíûì
èíãðåäèåíòîì  âë åòñ  NSAID, ïðåäïî÷òèòåëüíî äèêëîôåíàê, èíäîìåòàöèí èëè ñóëèíäàê,
ïðî âë þò ïîâûøåííóþ àêòèâíîñòü, ïðè÷åì òàêóþ, ÷òî èíà÷å ãîâîð  íåäîñòèæèìûå
êëèíè÷åñêèå ðåçóëüòàòû âïîëíå äîñòèãàþòñ . Íàïðèìåð, NSAIDs îáû÷íî íå ðàçëè÷àþò,
÷òîáû äîñòè÷ü îáëåã÷åíè  îñòðîé ïàðîêñèçìàëüíîé ãîëîâíîé áîëè, â ÷àñòíîñòè ìèãðåíè.
Îäíàêî êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, â êîòîðûõ àêòèâíûì èíãðåäèåíòîì
 âë åòñ , ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí NSAID, ñïîñîáñòâóþò áîëåå ñêîðîìó îñëàáëåíèþ ìèãðåíè
ïðè ïåðîðàëüíîì ââåäåíèè îäíîêðàòíîé äîçèðîâêè ïðèáëèçèòåëüíî îò 10 ìã äî 2000 ìã,
ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðèáëèçèòåëüíî îò 50 ìã äî 250 ìã, ïîâòîðåííîé ñ èíòåðâàëàìè
ïðèáëèçèòåëüíî îò 2 äî 4 ÷àñîâ, ïî ïîòðåáíîñòè, ïî ñðàâíåíèþ ñ ñóùåñòâóþùèìè
êîìïîçèöè ìè, ñîäåðæàùèìè òàêîé æå ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé èíãðåäèåíò. Òàêîå
îñëàáëåíèå ìèãðåíè òàêæå äîñòèãàåòñ  ïðè ïðèåìå òàêèõ êîìïîçèöèé, ââåäåííûõ â
êîìáèíàöèè ñ àãåíòîì, ñïîñîáñòâóþùèì ïðîäâèæåíèþ, òàêèì êàê, íàïðèìåð,
ìåòîêëîïðàìèä, ââåäåíèå êîòîðîãî  âë åòñ  îäíîâðåìåííûì èëè ïîñëåäîâàòåëüíûì.
Êîãäà ââåäåíèå îñóùåñòâë åòñ  îäíîâðåìåííî ïî îòíîøåíèè ê ââåäåíèþ òàêîé êîìïîçèöèè
ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, òàêîé ñïîñîáñòâóþùèé ïðîäâèæåíèþ àãåíò ìîæåò áûòü
âêëþ÷åí â êà÷åñòâå âîçìîæíîãî èíãðåäèåíòà â òàêîé êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ. Îáû÷íî ìåòîêëîïðàìèä  âë åòñ  ýôôåêòèâíûì â êà÷åñòâå ñïîñîáñòâóþùåãî
ïðîäâèæåíèþ àãåíòà, êîãäà åãî ââîä ò ïðè äîçèðîâêå â îáëàñòè ïðèáëèçèòåëüíî îò 5 ìã
äî 15 ìã äë  êàæäîãî ââåäåíè  òàêîé êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ.

Òàêèì îáðàçîì, äðóãîé àñïåêò íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  êàñàåòñ  ñïîñîáà ëå÷åíè 
ïàðîêñèçìàëüíîé ãîëîâíîé áîëè, â ÷àñòíîñòè ìèãðåíè, çàêëþ÷àþùåãîñ  âî ââåäåíèè
ìëåêîïèòàþùåìó, îáû÷íî ÷åëîâåêó, íóæäàþùåìóñ  â òàêîì ëå÷åíèè, êîìïîçèöèè ñîãëàñíî
íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, ïðåäïî÷òèòåëüíî â âèäå êàïñóëû è îñîáåííî â âèäå ì ãêîé
æåëàòèíîâîé êàïñóëû, â êîòîðîé âûøåóêàçàííûé àêòèâíûé èíãðåäèåíò ïðåäñòàâë åò ñîáîé,
ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí NSAID â ýôôåêòèâíîì êîëè÷åñòâå èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìóþ ñîëü, ïðåäïî÷òèòåëüíî äèêëîôåíàê, ñóëèíäàê èëè èíäîìåòàöèí è
íåîá çàòåëüíî ñïîñîáñòâóþùèé ïðîäâèæåíèþ àãåíò, ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåòîêëîïðàìèä â
ýôôåêòèâíîì êîëè÷åñòâå.

Êðîìå òîãî, êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, â êîòîðûõ àêòèâíûì
èíãðåäèåíòîì  âë åòñ , ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí NSAID, ïðåäïî÷òèòåëüíî ââîäèìûå â
êîìáèíàöèè ñ àãåíòîì, ñïîñîáñòâóþùèì ïðîäâèæåíèþ, ââåäåíèå êîòîðîãî  âë åòñ 
îäíîâðåìåííûì èëè ïîñëåäîâàòåëüíûì ïî îòíîøåíèþ ê ââåäåíèþ êîìïîçèöèè, êàê óêàçàíî
âûøå, ñïîñîáñòâóþò áîëåå ñêîðîìó îñëàáëåíèþ áîëè, êàê îñíîâíîå àíàëãåçèðóþùåå
ñðåäñòâî, è, â ÷àñòíîñòè, áîëè îò òðàâìû èëè îò õèðóðãè÷åñêèõ ïðîöåäóð, òàêèõ êàê
ñòîìàòîëîãè÷åñêà  îïåðàöè , ãèñòåðýêòîìè  è àðòðîñêîïè . Êðîìå àíàëãåçèðóþùåãî
äåéñòâè  òàêèå êîìïîçèöèè, â êîòîðûõ àêòèâíûì èíãðåäèåíòîì  âë åòñ , ïî êðàéíåé ìåðå,
îäèí NSAID, òàêæå ñïîñîáñòâóþò áîëåå ñêîðîìó îñëàáëåíèþ âîñïàëåíè , âûçâàííîãî
òðàâìîé, ñòðåññîì, õèðóðãè÷åñêèìè ïðîöåäóðàìè è òîìó ïîäîáíîå. Ðåæèì äîçèðîâàíè  è
êîëè÷åñòâî äîçèðîâêè äë  ïðèìåíåíè  òàêèõ êîìïîçèöèé ñîãëàñíî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ â êà÷åñòâå ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíûõ è àíàëãåçèðóþùèõ ñðåäñòâ äë  ëå÷åíè 
ïàðîêñèçìàëüíîé ãîëîâíîé áîëè óñòàíîâëåíû âûøå.

Òàêèì îáðàçîì, äðóãîé àñïåêò íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  êàñàåòñ  ñïîñîáà ëå÷åíè  áîëè è
ëå÷åíè  âîñïàëåíè  ó ìëåêîïèòàþùåãî, ïðåäïî÷òèòåëüíî ÷åëîâåêà, çàêëþ÷àþùåãîñ  âî
ââåäåíèè ìëåêîïèòàþùåìó, íóæäàþùåìóñ  â ëå÷åíèè, êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ, ïðåäïî÷òèòåëüíî â âèäå êàïñóëû è îñîáåííî â âèäå ì ãêîé æåëàòèíîâîé
êàïñóëû, â êîòîðîé àêòèâíûì èíãðåäèåíòîì  âë åòñ , ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí NSAID â
ýôôåêòèâíîì êîëè÷åñòâå èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü, ïðåäïî÷òèòåëüíî
äèêëîôåíàê, ñóëèíäàê èëè èíäîìåòàöèí, è íåîá çàòåëüíî àãåíò, ñïîñîáñòâóþùèé
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ïðîäâèæåíèþ, ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåòîêëîïðàìèä, â ýôôåêòèâíîì êîëè÷åñòâå.
Ïðèìåí åìûé â äàííîì òåêñòå òåðìèí �ëå÷åíèå� èëè ïðîèçâîäíîå îò íåãî ïðåäïîëàãàåò

÷àñòè÷íîå èëè ïîëíîå ïîäàâëåíèå óñòàíîâëåííîãî áîëåçíåííîãî ñîñòî íè , òàêîãî êàê,
íàïðèìåð, áîëü, êîãäà êîìïîçèöèþ ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ââîä ò ñ öåëüþ
ïðîôèëàêòèêè èëè ïîñëå íàñòóïëåíè  áîëåçíåííîãî ñîñòî íè .

Äðóãîé àñïåêò íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  êàñàåòñ  ñïîñîáà óãíåòåíè  ñåêðåöèè
æåëóäî÷íîé êèñëîòû, çàêëþ÷àþùåãîñ  âî ââåäåíèè ìëåêîïèòàþùåìó, îáû÷íî ÷åëîâåêó,
íóæäàþùåìóñ  â òàêîì ëå÷åíèè, êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ,
ïðåäïî÷òèòåëüíî â âèäå êàïñóëû, â êîòîðîé âûøåóêàçàííûì àêòèâíûì èíãðåäèåíòîì
 âë åòñ  èíãèáèòîð ïðîòîííîãî íàñîñà â ýôôåêòèâíîì êîëè÷åñòâå, ïðåäïî÷òèòåëüíî
îìåïðàçîë èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü.

Äîïîëíèòåëüíûé àñïåêò íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  êàñàåòñ  ñïîñîáà äîñòèæåíè 
àíòèãèñòàìèííîãî ýôôåêòà ó ìëåêîïèòàþùèõ, ïðåäïî÷òèòåëüíî ÷åëîâåêà, çàêëþ÷àþùåãîñ 
âî ââåäåíèè òàêîìó ìëåêîïèòàþùåìó, íóæäàþùåìóñ  â ëå÷åíèè, êîìïîçèöèè ñîãëàñíî
íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, ïðåäïî÷òèòåëüíî â æèäêîì âèäå, â êîòîðîé âûøåóêàçàííûì
àêòèâíûì èíãðåäèåíòîì  âë åòñ  ôåêñîôåíàäèí â ýôôåêòèâíîì êîëè÷åñòâå èëè åãî
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü.

Êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, â êîòîðûõ àêòèâíûì èíãðåäèåíòîì
 âë åòñ  îìåïðàçîë èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü, îáû÷íî äîñòàâë þò
íåòîêñè÷íîå äîçèðîâàííîå êîëè÷åñòâî ïðèáëèçèòåëüíî îò 5 ìã äî 40 ìã â äåíü, è
îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíà  äîçèðîâêà ñîñòàâë åò ïðèáëèçèòåëüíî 20 ìã.

Êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, â êîòîðûõ àêòèâíûì èíãðåäèåíòîì
 âë åòñ  ôåêñîôåíàäèí èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü, îáû÷íî äîñòàâë þò
íåòîêñè÷íîå äîçèðîâàííîå êîëè÷åñòâî ïðèáëèçèòåëüíî îò 30 ìã äî 120 ìã â äåíü, è
îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíà  äîçèðîâêà ñîñòàâë åò ïðèáëèçèòåëüíî 60 ìã.

Òàêæå íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå êàñàåòñ  êîìïîçèöèé ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ,
âêëþ÷àþùèõ â ñåá , ïî êðàéíåé ìåðå, ïåðâûé àêòèâíûé èíãðåäèåíò â ýôôåêòèâíîì
êîëè÷åñòâå, êîòîðûì  âë åòñ  NSAID èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü,
ïðåäïî÷òèòåëüíî äèêëîôåíàê, ñóëèíäàê èëè èíäîìåòàöèí, è, ïî êðàéíåé ìåðå, âòîðîé
èíãðåäèåíò â ýôôåêòèâíîì êîëè÷åñòâå, êîòîðûì  âë åòñ  àãåíò, ñïîñîáñòâóþùèé
ïðîäâèæåíèþ, èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü, â ÷àñòíîñòè ìåòîêëîïðàìèä.

Ñëåäóþùèå àíàëèòè÷åñêèå ïðîöåäóðû ïðèìåí þò äë  ïðîâåðêè ïîâåäåíè  àêòèâíûõ
èíãðåäèåíòîâ ïðè êîíòàêòå ñ êèñëîé ñðåäîé, êîòîðóþ ðàññìàòðèâàþò â äàííîé îáëàñòè êàê
ìîäåëüíóþ æåëóäî÷íóþ æèäêîñòü (SGF), áåç ôåðìåíòîâ:

À. Âèçóàëüíà  äèñïåðñè 
Â ÷èñòûé ñòåêë ííûé ñòàêàí îáúåìîì 400 ìë äîáàâë ëè 100 ìë èëè 150 ìë 0,1 í.

ñîë íîé êèñëîòû. Ê êèñëîòå äîáàâë ëè 1 ìë êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ, ñìåñü ýíåðãè÷íî ïåðåìåøèâàëè è íàáëþäàëè çà ïîâåäåíèåì äèñïåðñèè.
Âèçóàëüíûå íàáëþäåíè  âêëþ÷àëè â ñåá  íàáëþäåíè  çà îäíîðîäíîñòüþ, àãëîìåðàöèåé,
îòíîñèòåëüíûì âðåìåíåì àãëîìåðàöèè è òîìó ïîäîáíîå. Âèçóàëüíûå íàáëþäåíè 
ïîäòâåðäèëè, ÷òî êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ïðî âèëè óëó÷øåííûå
äèñïåðñèîííûå ñâîéñòâà è èìåëè ìåíüøóþ ñêëîííîñòü ê àãëîìåðàöèè.

Â. Ñâåòîïðîïóñêàíèå
Â ÷èñòûé ñòåêë ííûé ñòàêàí îáúåìîì 400 ìë äîáàâë ëè 150 ìë 0,1 í. ñîë íîé êèñëîòû.

Ê êèñëîòå äîáàâë ëè 1 ìë êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, è ñìåñü
ïåðåìåøèâàëè ñ ïîñòî ííîé ñêîðîñòüþ. Â ïðîöåññå ïåðåìåøèâàíè  ïîëó÷åííûé ðàñòâîð
ïðîïóñêàëè ñ ïîìîùüþ íàñîñà ÷åðåç Hewlett-Packard (Roseville, California)
ñïåêòðîôîòîìåòð, ñíàáæåííûé 1 ñì  ÷åéêîé, óñòàíîâëåííîé äë  èçìåðåíè  ïðîöåíòà
ïðîïóñêàíè  ïðè äëèíå âîëíû 530 íì. Ðåçóëüòàòû ïîêàçàëè, ÷òî ïðîöåíò ñâåòîïðîïóñêàíè 
ñ êîìïîçèöè ìè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, â ÷àñòíîñòè, ñ òåìè êîìïîçèöè ìè,
êîòîðûå âêëþ÷àëè â ñåá , ïî êðàéíåé ìåðå, îäíî íåèîííîå ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîå
âåùåñòâî, áûë ìåíüøå, ÷åì ñ êîìïîçèöè ìè âíå ñôåðû íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè .
Ïîëó÷åííûå äàííûå ïîäòâåðæäàþò, ÷òî êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ
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îáëàäàþò áîëüøåé äèñïåðñèåé àêòèâíûõ èíãðåäèåíòîâ, ÷åì ýòàëîííûå êîìïîçèöèè.
Ñ. Ìóòíîñòü
Â ñòåêë ííûé ôëàêîí ñ äîçàòîðîì, ñíàáæåííûé ìóòíîìåðîì ìîäåëè 2100AN,

ïðîäàâàåìûì Hach (Loveland, Colorado), äîáàâë ëè 30 ìë 0,1 í. ñîë íîé êèñëîòû. Ê
êèñëîòå äîáàâë ëè 0,1 ã êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ. Ñìåñü ýíåðãè÷íî
âñòð õèâàëè, è ìóòíîñòü ñìåñè èçìåð ëè â Nephelometric Turbidity Units (NTU).
Ìóòíîñòü ñìåñè èçìåð ëè ïðè ðàçëè÷íûõ èíòåðâàëàõ âðåìåíè, èñïîëüçó , íàïðèìåð, îäèí
èç ñëåäóþùèõ ðåæèìîâ: (i) 30, 45, 60, 75, 90 è 120 ìèíóò; (ii) 10, 20, 30 è 45 ñåêóíä
è îäèí ðàç êàæäóþ ìèíóòó îò 1 äî 15 ìèíóò; è (iii) 10 è 30 ñåêóíä, è 3, 5, 10, 15, 20,
30 è 60 ìèíóò.

Ïîëó÷åííûå ðåçóëüòàòû ïîêàçàëè, ÷òî êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ
áîëüøå äèñïåðãèðóþò è ìåíüøå ïîäâåðãàþòñ  àãëîìåðàöèè â ìîäåëüíîé æåëóäî÷íîé
æèäêîñòè, ÷åì êîìïîçèöèè âíå ñôåðû íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè .

Ïðèâåäåíû ñëåäóþùèå àñïåêòû èçîáðåòåíè , ÷òîáû ïðîèëëþñòðèðîâàòü è ïðåäëîæèòü
ñïåöèôè÷åñêîå ïðèìåíåíèå èçîáðåòåíè , íî îíè íå ñòðåì òñ  ê îãðàíè÷åíèþ îáúåìà
èçîáðåòåíè  â êàêîì-ëèáî îòíîøåíèè è íå äîëæíû òàê èñòîëêîâûâàòüñ .

Ïðèìåð 1
Ïîëó÷åíèå æèäêîé êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùåé äèêëîôåíàê íàòðè 
Â ñòåêë ííûé õèìè÷åñêèé ñòàêàí îáúåìîì 100 ìë äîáàâë ëè 35,95 ã ïîëèýòèëåíãëèêîë 

400 (PEG 400) è PEG 400 ïåðåìåøèâàëè ñ ïîìîùüþ ìàãíèòíîé ìåøàëêè ñ ïîäîãðåâîì,
ïîääåðæèâà  òåìïåðàòóðó ìåæäó ïðèáëèçèòåëüíî 45-55°Ñ. Ê ñòàêàíó ìåäëåííî äîáàâë ëè
3,15 ã PVP K29-32. Ïîñëå ïîëíîãî ðàñòâîðåíè  (âèçóàëüíîå íàáëþäåíèå) PVP K29-32
äîáàâë ëè 3,15 ã äèêëîôåíàêà íàòðè  è ñìåñü îñòàâë ëè îõëàæäàòüñ  äî òåìïåðàòóðû
îêðóæàþùåé ñðåäû, çàòåì äîáàâë ëè 1,5 ã ïîëèñîðáàòà 80. Ýòó ñìåñü ïåðåìåøèâàëè â
òå÷åíèå ïðèáëèçèòåëüíî äâóõ ìèíóò, çàòåì äîáàâë ëè 5,0 ã ãëèöåðèíà, â òî æå âðåì 
ñìåñü ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå äîïîëíèòåëüíûõ ïðèáëèçèòåëüíî äâóõ ìèíóò, çàòåì
äîáàâë ëè 1,25 ã ñîë íîé êèñëîòû, ïðè ýòîì îáðàçóåòñ  ñëåãêà ìóòíûé ðàñòâîð. Ýòó
ñìåñü ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå äîïîëíèòåëüíûõ ïðèáëèçèòåëüíî 10-15 ìèíóò. Ïîëó÷åííóþ
êîìïîçèöèþ ââîä ò êàê ïåðîðàëüíûé ðàñòâîð èëè ïðèìåí þò äë  íàïîëíåíè  ì ãêèõ
æåëàòèíîâûõ êàïñóë, èñïîëüçó  ñòàíäàðòíûå ìåòîäèêè.

Ïðèìåð 2
Ñëåäóþùà  êîìïîçèöè  áûëà ïîëó÷åíà ñ èñïîëüçîâàíèåì ñïîñîáà ïðèãîòîâëåíè 

êîìïîçèöèè èç ïðèìåðà 1:

% ìàñ/ìàñ

Äèêëîôåíàê íàòðè  6,3

Ïîëèýòèëåíãëèêîëü 400 71,9

2 í ñîë íà  êèñëîòà 2,5

Ãëèöåðèí 10,0

Ïîëèñîðáàò 80 3,0

PVP K29-32 6/3

100,0%

Ïðèìåð 3
Ïîëó÷åíèå æèäêîé êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùåé êðîìîëèí íàòðè 
Â ñòåêë ííûé õèìè÷åñêèé ñòàêàí îáúåìîì 100 ìë äîáàâë ëè 37,0 ã ïîëèýòèëåíãëèêîë 

400 (PEG 400) è PEG 400 ïåðåìåøèâàëè ñ ïîìîùüþ ìàãíèòíîé ìåøàëêè ñ ïîäîãðåâîì,
ïîääåðæèâà  òåìïåðàòóðó ìåæäó ïðèáëèçèòåëüíî 45-55 °Ñ. Ê ñòàêàíó äîáàâë ëè 5,0 ã
ãëèöåðèíà, â òî æå âðåì  ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàëè â òå÷åíèå ïðèáëèçèòåëüíî 2 ìèíóò,
çàòåì äîáàâë ëè 2,5 ã î÷èùåííîé âîäû è ñìåñü ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå äîïîëíèòåëüíûõ
ïðèáëèçèòåëüíî 2-3 ìèíóò. Çàòåì ê ñìåñè äîáàâë ëè 2,0 ã PVP K29-32 ïðè ïåðåìåøèâàíèè
äî òåõ ïîð, ïîêà PVP K29-32 ïîëíîñòüþ íå ðàñòâîð ëñ  (âèçóàëüíîå íàáëþäåíèå). Çàòåì
äîáàâë ëè 2,0 ã êðîìîëèíà íàòðè  è ñìåñü ïåðåìåøèâàëè äî òåõ ïîð, ïîêà êðîìîëèí
íàòðè  ïîëíîñòüþ íå ðàñòâîð ëñ  (âèçóàëüíîå íàáëþäåíèå). Ñìåñü îñòàâë ëè
îõëàæäàòüñ  äî òåìïåðàòóðû îêðóæàþùåé ñðåäû äî äîáàâëåíè  1,5 ã ïîëèñîðáàòà 80.
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Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå ïðèáëèçèòåëüíî 10-15 ìèíóò, ïðè ýòîì
îáðàçîâûâàëñ  ñëåãêà ìóòíûé ðàñòâîð. Ïîëó÷åííóþ êîìïîçèöèþ ââîä ò êàê ïåðîðàëüíûé
ðàñòâîð èëè ïðèìåí þò äë  íàïîëíåíè  ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë, èñïîëüçó 
ñòàíäàðòíûå ìåòîäèêè.

Ïðèìåð 4
Ñëåäóþùà  êîìïîçèöè  áûëà ïîëó÷åíà ñ èñïîëüçîâàíèåì ñïîñîáà ïðèãîòîâëåíè 

êîìïîçèöèè èç ïðèìåðà 3:

% ìàñ/ìàñ

Êðîìîëèí íàòðè  4,0

Ïîëèýòèëåíãëèêîëü 400 74,0

Î÷èùåííà  âîäà 5,0

Ãëèöåðèí 10,0

Ïîëèñîðáàò 80 3,0

PVP K29-32 4,0

100,0%

Ïðèìåð 5
Ïîëó÷åíèå æèäêîé êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùåé ñóëèíäàê
Â ñòåêë ííûé õèìè÷åñêèé ñòàêàí îáúåìîì 100 ìë äîáàâë ëè 31,0 ã ïîëèýòèëåíãëèêîë 

400 (PEG 400) è PEG 400 ïåðåìåøèâàëè ñ ïîìîùüþ ìàãíèòíîé ìåøàëêè ñ ïîäîãðåâîì,
ïîääåðæèâà  òåìïåðàòóðó ìåæäó ïðèáëèçèòåëüíî 55-65 °Ñ. Ê ñòàêàíó äîáàâë ëè 5,0 ã
ãëèöåðèíà, â òî æå âðåì  ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàëè â òå÷åíèå ïðèáëèçèòåëüíî 2 ìèíóò,
çàòåì äîáàâë ëè 2,5 ã î÷èùåííîé âîäû è ñìåñü ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå äîïîëíèòåëüíûõ
ïðèáëèçèòåëüíî 2-3 ìèíóò. Çàòåì ê ñìåñè ìåäëåííî äîáàâë ëè 5,0 ã PVP K29-32 ïðè
ïåðåìåøèâàíèè äî òåõ ïîð, ïîêà PVP K29-32 ïîëíîñòüþ íå ðàñòâîð ëñ  (âèçóàëüíîå
íàáëþäåíèå). Çàòåì äîáàâë ëè 5,0 ã ñóëèíäàêà è ñìåñü ïåðåìåøèâàëè äî òåõ ïîð, ïîêà
ñóëèíäàê ïîëíîñòüþ íå ðàñòâîð ëñ  (âèçóàëüíîå íàáëþäåíèå). Ñìåñü îñòàâë ëè
îõëàæäàòüñ  äî òåìïåðàòóðû îêðóæàþùåé ñðåäû äî äîáàâëåíè  1,5 ã ïîëèñîðáàòà 80.
Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå ïðèáëèçèòåëüíî 10-15 ìèíóò, ïðè ýòîì
îáðàçîâûâàëñ  ñëåãêà ìóòíûé ðàñòâîð. Ïîëó÷åííóþ êîìïîçèöèþ ââîä ò êàê ïåðîðàëüíûé
ðàñòâîð èëè ïðèìåí þò äë  íàïîëíåíè  ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë, èñïîëüçó 
ñòàíäàðòíûå ìåòîäèêè.

Ïðèìåð 6
Ñëåäóþùà  êîìïîçèöè  áûëà ïîëó÷åíà ñ èñïîëüçîâàíèåì ìåòîäèêè ïðèãîòîâëåíè 

êîìïîçèöèè èç ïðèìåðà 5:

%ìàñ/ìàñ.

Ñóëèíäàê 10,0

Ïîëèýòèëåíãëèêîëü 400 62,0

Î÷èùåííà  âîäà 5,0

Ãëèöåðèí 10,0

Ïîëèñîðáàò 80
PVP K29-32

3,0
10,0

100,0%

Ïðèìåð 7
Ïîëó÷åíèå æèäêîé êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùåé ãåìôèáðîçèë
Â ñòåêë ííûé õèìè÷åñêèé ñòàêàí îáúåìîì 100 ìë äîáàâë ëè 27,25 ã ïîëèýòèëåíãëèêîë 

400 (PEG 400) è PEG 400 ïåðåìåøèâàëè ñ ïîìîùüþ ìàãíèòíîé ìåøàëêè ñ ïîäîãðåâîì,
ïîääåðæèâà  òåìïåðàòóðó ìåæäó ïðèáëèçèòåëüíî 45-55°Ñ. Ê ñòàêàíó ìåäëåííî äîáàâë ëè
7,5 ã PVP K29-32. Ïîñëå ïîëíîãî ðàñòâîðåíè  PVP K29-32 (âèçóàëüíîå íàáëþäåíèå) ê
ñìåñè ìåäëåííî äîáàâë ëè 7,5 ã ãåìôèáðîçèëà ïðè ïåðåìåøèâàíèè äî òåõ ïîð, ïîêà
ãåìôèáðîçèë ïîëíîñòüþ íå ðàñòâîð ëñ  (âèçóàëüíîå íàáëþäåíèå). Ñìåñü îñòàâë ëè
îõëàæäàòüñ  äî òåìïåðàòóðû îêðóæàþùåé ñðåäû, çàòåì äîáàâë ëè 1,5 ã ïîëèñîðáàòà 80.
Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå ïðèáëèçèòåëüíî äâóõ ìèíóò, ïðè ýòîì
îáðàçîâûâàëñ  ñëåãêà ìóòíûé ðàñòâîð. Çàòåì ê ïîëó÷åííîé ñìåñè äîáàâë ëè 5,0 ã
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ãëèöåðèíà, â òî æå âðåì  ïðîäîëæà  ïåðåìåøèâàíèå ïðèáëèçèòåëüíî â òå÷åíèå äâóõ
ìèíóò, è çàòåì äîáàâë ëè 1,25 ã î÷èùåííîé âîäû, è ðàñòâîð ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå
äîïîëíèòåëüíûõ 10-15 ìèíóò. Ïîëó÷åííóþ êîìïîçèöèþ ââîä ò êàê ïåðîðàëüíûé ðàñòâîð
èëè ïðèìåí þò äë  íàïîëíåíè  ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë, èñïîëüçó  ñòàíäàðòíûå
ìåòîäèêè.

Ïðèìåð 8
Ñëåäóþùà  êîìïîçèöè  áûëà ïîëó÷åíà ñ èñïîëüçîâàíèåì ñïîñîáà ïðèãîòîâëåíè 

êîìïîçèöèè èç ïðèìåðà 7:

% ìàñ/ìàñ

Ãåìôèáðîçèë 15,0

Ïîëèýòèëåíãëèêîëü 400 54,5

Î÷èùåííà  âîäà 2,5

Ãëèöåðèí 10,0

Ïîëèñîðáàò 80 3,0

PVP K29-32 15,0

100,0%

Ïðèìåð 9
Ïîëó÷åíèå êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùåé äèêëîôåíàê íàòðè 
Â ñòåêë ííûé õèìè÷åñêèé ñòàêàí îáúåìîì 100 ìë äîáàâë ëè 37,45 ã ïîëèýòèëåíãëèêîë 

400 (PEG 400) è PEG 400 ïåðåìåøèâàëè ñ ïîìîùüþ ìàãíèòíîé ìåøàëêè ñ ïîäîãðåâîì,
ïîääåðæèâà  òåìïåðàòóðó ìåæäó ïðèáëèçèòåëüíî 45-55°Ñ. Â ñòàêàí ìåäëåííî äîáàâë ëè
3,15 ã PVP K29-32. Ïîñëå ïîëíîãî ðàñòâîðåíè  PVP K29-32 (âèçóàëüíîå íàáëþäåíèå) ê
ñìåñè ìåäëåííî äîáàâë ëè 3,15 ã äèêëîôåíàêà íàòðè  ïðè ïåðåìåøèâàíèè äî òåõ ïîð,
ïîêà äèêëîôåíàê íàòðè  ïîëíîñòüþ íå ðàñòâîð ëñ  (âèçóàëüíîå íàáëþäåíèå). Ñìåñü
îñòàâë ëè îõëàæäàòüñ  äî òåìïåðàòóðû îêðóæàþùåé ñðåäû. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå ïðèáëèçèòåëüíî äâóõ ìèíóò, ïðè ýòîì îáðàçîâûâàëñ  ñëåãêà
ìóòíûé ðàñòâîð. Çàòåì ê ïîëó÷åííîé ñìåñè äîáàâë ëè 5,0 ã ãëèöåðèíà, â òî æå âðåì 
ïðîäîëæà  ïåðåìåøèâàíèå ïðèáëèçèòåëüíî â òå÷åíèå äâóõ ìèíóò, çàòåì äîáàâë ëè 1,25 ã
2,0 í. ñîë íîé êèñëîòû è ðàñòâîð ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå äîïîëíèòåëüíûõ 10-15 ìèíóò.
Ïîëó÷åííóþ êîìïîçèöèþ ââîä ò êàê ïåðîðàëüíûé ðàñòâîð èëè ïðèìåí þò äë  íàïîëíåíè 
ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë, èñïîëüçó  ñòàíäàðòíûå ìåòîäèêè.

Ïðèìåð 10
Ñëåäóþùà  êîìïîçèöè  áûëà ïîëó÷åíà ñ èñïîëüçîâàíèåì ñïîñîáà ïðèãîòîâëåíè 

êîìïîçèöèè èç ïðèìåðà 9:

% ìàñ/ìàñ

Äèêëîôåíàê íàòðè  6,3

Ïîëèýòèëåíãëèêîëü 400 74,9

2 í ñîë íà  êèñëîòà 2,5

Ãëèöåðèí 10,0

PVP K29-32 6,3

100,0%

Ïðèìåð 11
Ïîëó÷åíèå æèäêîé êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùåé ãåìôèáðîçèë
Â ñòåêë ííûé õèìè÷åñêèé ñòàêàí îáúåìîì 100 ìë äîáàâë ëè 28,75 ã ïîëèýòèëåíãëèêîë 

400 (PEG 400) è PEG 400 ïåðåìåøèâàëè ñ ïîìîùüþ ìàãíèòíîé ìåøàëêè ñ ïîäîãðåâîì,
ïîääåðæèâà  òåìïåðàòóðó ìåæäó ïðèáëèçèòåëüíî 45-55°Ñ. Ê ñòàêàíó ìåäëåííî äîáàâë ëè
7,5 ã PVP K29-32 ïðè ïåðåìåøèâàíèè, êîòîðîå ïðîäîëæàëîñü äî òåõ ïîð, ïîêà PVP K29-32
ïîëíîñòüþ íå ðàñòâîð ëñ  (âèçóàëüíîå íàáëþäåíèå). Çàòåì ê ñìåñè ìåäëåííî äîáàâë ëè
7,5 ã ãåìôèáðîçèëà è ñìåñü ïåðåìåøèâàëè äî òåõ ïîð, ïîêà ãåìôèáðîçèë ïîëíîñòüþ íå
ðàñòâîð ëñ  (âèçóàëüíîå íàáëþäåíèå). Ñìåñü îñòàâë ëè îõëàæäàòüñ  äî òåìïåðàòóðû
îêðóæàþùåé ñðåäû äî äîáàâëåíè  5,0 ã ãëèöåðèíà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå
ïðèáëèçèòåëüíî äâóõ ìèíóò è çàòåì äîáàâë ëè 1,25 ã î÷èùåííîé âîäû, â òî æå âðåì 
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ïðîäîëæà  ïåðåìåøèâàíèå â òå÷åíèå ïðèáëèçèòåëüíî 10-15 ìèíóò. Ïîëó÷åííóþ
êîìïîçèöèþ ââîä ò êàê ïåðîðàëüíûé ðàñòâîð èëè ïðèìåí þò äë  íàïîëíåíè  ì ãêèõ
æåëàòèíîâûõ êàïñóë, èñïîëüçó  ñòàíäàðòíûå ìåòîäèêè.

Ïðèìåð 12
Ñëåäóþùà  êîìïîçèöè  áûëà ïîëó÷åíà ñ èñïîëüçîâàíèåì ñïîñîáà ïðèãîòîâëåíè 

êîìïîçèöèè èç ïðèìåðà 11:

% ìàñ/ìàñ

Ãåìôèáðîçèë 15,0

Ïîëèýòèëåíãëèêîëü 400 57,5

Î÷èùåííà  âîäà 2,5

Ãëèöåðèí 10,0

PVP K29-32 15,0

100,0%

Ïðèìåð 13
Ïîëó÷åíèå æèäêîé êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùåé ãåìôèáðîçèë
Â ñòåêë ííûé õèìè÷åñêèé ñòàêàí îáúåìîì 100 ìë äîáàâë ëè 35 ìã ïîëèýòèëåíãëèêîë 

400 (PEG 400) è PEG 400 ïåðåìåøèâàëè ñ ïîìîùüþ ìàãíèòíîé ìåøàëêè ñ ïîäîãðåâîì,
ïîääåðæèâà  òåìïåðàòóðó ìåæäó ïðèáëèçèòåëüíî 45-55°Ñ. Ê ñòàêàíó ìåäëåííî äîáàâë ëè
7,5 ã PVP K29-32 ïðè ïåðåìåøèâàíèè, êîòîðîå ïðîäîëæàëîñü äî òåõ ïîð, ïîêà PVP K29-32
ïîëíîñòüþ íå ðàñòâîð ëñ  (âèçóàëüíîå íàáëþäåíèå). Çàòåì ê ñìåñè ìåäëåííî äîáàâë ëè
7,5 ã ãåìôèáðîçèëà è ñìåñü ïåðåìåøèâàëè äî òåõ ïîð, ïîêà ãåìôèáðîçèë ïîëíîñòüþ íå
ðàñòâîð ëñ  (âèçóàëüíîå íàáëþäåíèå). Ñìåñü îñòàâë ëè îõëàæäàòüñ  äî òåìïåðàòóðû
îêðóæàþùåé ñðåäû. Ïîëó÷åííóþ êîìïîçèöèþ ââîä ò êàê ïåðîðàëüíûé ðàñòâîð èëè
ïðèìåí þò äë  íàïîëíåíè  ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë, èñïîëüçó  ñòàíäàðòíûå ìåòîäèêè.

Ïðèìåð 14
Ñëåäóþùà  êîìïîçèöè  áûëà ïîëó÷åíà ñ èñïîëüçîâàíèåì ñïîñîáà ïðèãîòîâëåíè 

êîìïîçèöèè èç ïðèìåðà 13:

% ìàñ/ìàñ

Ãåìôèáðîçèë 15,0

Ïîëèýòèëåíãëèêîëü 400 70,0

PVP K29-32 15,0

100,0%

Ïðèìåð 15
Ïîëó÷åíèå æèäêîé êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùåé äèêëîôåíàê
Â ñòåêë ííûé õèìè÷åñêèé ñòàêàí îáúåìîì 100 ìë äîáàâë ëè 43,7 ìã ïîëèýòèëåíãëèêîë 

400 (PEG 400) è PEG 400 ïåðåìåøèâàëè ñ ïîìîùüþ ìàãíèòíîé ìåøàëêè ñ ïîäîãðåâîì,
ïîääåðæèâà  òåìïåðàòóðó ìåæäó ïðèáëèçèòåëüíî 45-55°Ñ. Ê ñìåñè ìåäëåííî äîáàâë ëè 3,
15 ã PVP K29-32 ïðè ïåðåìåøèâàíèè, êîòîðîå ïðîäîëæàëîñü äî òåõ ïîð, ïîêà PVP K29-32
ïîëíîñòüþ íå ðàñòâîð ëñ  (âèçóàëüíîå íàáëþäåíèå). Çàòåì ê ñìåñè ìåäëåííî äîáàâë ëè
3,15 ã äèêëîôåíàêà è ñìåñü ïåðåìåøèâàëè äî òåõ ïîð, ïîêà äèêëîôåíàê ïîëíîñòüþ íå
ðàñòâîð ëñ  (âèçóàëüíîå íàáëþäåíèå). Ñìåñü îñòàâë ëè îõëàæäàòüñ  äî òåìïåðàòóðû
îêðóæàþùåé ñðåäû. Ïîëó÷åííóþ êîìïîçèöèþ ââîä ò.êàê ïåðîðàëüíûé ðàñòâîð èëè
ïðèìåí þò äë  íàïîëíåíè  ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë, èñïîëüçó  ñòàíäàðòíûå ìåòîäèêè.

Ïðèìåð 16
Ñëåäóþùà  êîìïîçèöè  áûëà ïîëó÷åíà ñ èñïîëüçîâàíèåì ñïîñîáà ïðèãîòîâëåíè 

êîìïîçèöèè èç ïðèìåðà 15:

% ìàñ/ìàñ

Äèêëîôåíàê 6,3

Ïîëèýòèëåíãëèêîëü 400 87,4

PVP K29-32 6,3

100,0%
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Ïðèìåð 17
Ïîëó÷åíèå æèäêîé êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùåé êðîìîëèí íàòðè 
Â ñòåêë ííûé õèìè÷åñêèé ñòàêàí îáúåìîì 100 ìë äîáàâë ëè 46 ìã ïîëèýòèëåíãëèêîë 

400 (PEG 400) è PEG 400 ïåðåìåøèâàëè ñ ïîìîùüþ ìàãíèòíîé ìåøàëêè ñ ïîäîãðåâîì,
ïîääåðæèâà  òåìïåðàòóðó ìåæäó ïðèáëèçèòåëüíî 45-55°Ñ. Ê ñìåñè ìåäëåííî äîáàâë ëè 2,
0 ã PVP K29-32 ïðè ïåðåìåøèâàíèè, êîòîðîå ïðîäîëæàëîñü äî òåõ ïîð, ïîêà PVP K29-32
ïîëíîñòüþ íå ðàñòâîð ëñ  (âèçóàëüíîå íàáëþäåíèå). Çàòåì ê ñìåñè ìåäëåííî äîáàâë ëè
2,0 ã êðîìîëèíà íàòðè  è ñìåñü ïåðåìåøèâàëè äî òåõ ïîð, ïîêà êðîìîëèí íàòðè 
ïîëíîñòüþ íå ðàñòâîð ëñ  (âèçóàëüíîå íàáëþäåíèå). Ñìåñü îñòàâë ëè îõëàæäàòüñ  äî
òåìïåðàòóðû îêðóæàþùåé ñðåäû. Ïîëó÷åííóþ êîìïîçèöèþ ââîä ò êàê ïåðîðàëüíûé
ðàñòâîð èëè ïðèìåí þò äë  íàïîëíåíè  ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë, èñïîëüçó 
ñòàíäàðòíûå ìåòîäèêè.

Ïðèìåð 18
Ñëåäóþùà  êîìïîçèöè  áûëà ïîëó÷åíà ñ èñïîëüçîâàíèåì ñïîñîáà ïðèãîòîâëåíè 

êîìïîçèöèè èç ïðèìåðà 17:

% ìàñ/ìàñ.

Êðîìîëèí íàòðè  4,0

Ïîëèýòèëåíãëèêîëü 400 92,0

PVP K29-32 4,0

100,0%

Ïðèìåð 19
Ïîëó÷åíèå æèäêîé êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùåé ñóëèíäàê
Â ñòåêë ííûé õèìè÷åñêèé ñòàêàí îáúåìîì 100 ìë äîáàâë ëè 40 ìã ïîëèýòèëåíãëèêîë 

400 (PEG 400) è PEG 400 ïåðåìåøèâàëè ñ ïîìîùüþ ìàãíèòíîé ìåøàëêè ñ ïîäîãðåâîì,
ïîääåðæèâà  òåìïåðàòóðó ìåæäó ïðèáëèçèòåëüíî 45-55°Ñ. Ê ñìåñè ìåäëåííî äîáàâë ëè 5,
0 ã PVP K29-32 ïðè ïåðåìåøèâàíèè, êîòîðîå ïðîäîëæàëîñü äî òåõ ïîð, ïîêà PVP K29-32
ïîëíîñòüþ íå ðàñòâîð ëñ  (âèçóàëüíîå íàáëþäåíèå). Çàòåì ê ñìåñè ìåäëåííî äîáàâë ëè
5,0 ã ñóëèíäàêà è ñìåñü ïåðåìåøèâàëè äî òåõ ïîð, ïîêà ñóëèíäàê ïîëíîñòüþ íå
ðàñòâîð ëñ  (âèçóàëüíîå íàáëþäåíèå). Ñìåñü îñòàâë ëè îõëàæäàòüñ  äî òåìïåðàòóðû
îêðóæàþùåé ñðåäû. Ïîëó÷åííóþ êîìïîçèöèþ ââîä ò êàê ïåðîðàëüíûé ðàñòâîð èëè
ïðèìåí þò äë  íàïîëíåíè  ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë, èñïîëüçó  ñòàíäàðòíûå ìåòîäèêè.

Ïðèìåð 20
Ñëåäóþùà  êîìïîçèöè  áûëà ïîëó÷åíà ñ èñïîëüçîâàíèåì ñïîñîáà ïðèãîòîâëåíè 

êîìïîçèöèè èç ïðèìåðà 19:

% ìàñ/ìàñ

Ñóëèíäàê 10,0

Ïîëèýòèëåíãëèêîëü 400 80,0

PVP K29-32 10,0

100,0%

Ïðèìåðû 21-37
Ñëåäóþùèé ñïîñîá èñïîëüçîâàëè äë  ïîëó÷åíè  êîìïîçèöèé èç ïðèìåðîâ 21-37:
Â ïîäõîä ùèé êîíòåéíåð èç íåðæàâåþùåé ñòàëè äîáàâë ëè ïîëèýòèëåíãëèêîëü (PEG) è,

ãäå íåîáõîäèìî, ýòàíîë. Ñìåñü ïåðåìåøèâàëè ñ ïîìîùüþ ìåøàëêè Lightnin ñ íèçêîé
ñêîðîñòüþ â òå÷åíèå 3 ìèíóò. Ê ïîëó÷åííîé ñìåñè, êîòîðóþ ïîääåðæèâàëè ïðè  ïîñòî ííîé
òåìïåðàòóðå (îò 40°Ñ äî 50°Ñ), èñïîëüçó  íàãðåâàåìóþ ïëèòó, äîáàâë ëè
ïîëèâèíèëïèððîëèäîí è ïåðåìåøèâàëè ñ ïîìîùüþ ìåøàëêè Lightnin â òå÷åíèå, ïî êðàéíåé
ìåðå, 30 ìèíóò. Ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë ëè âûáðàííûé àêòèâíûé èíãðåäèåíò è
ñìåñü ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå, ïî êðàéíåé ìåðå, 20 ìèíóò ñ ïîìîùüþ ìåøàëêè Lightnin, â
òî æå âðåì  ïîääåðæèâà  ïîñòî ííóþ òåìïåðàòóðó, íî íå áîëåå 50 °Ñ, äî òåõ ïîð, ïîêà
òàêîé àêòèâíûé èíãðåäèåíò ïîëíîñòüþ íå ðàñòâîð ëñ . Ê òàêîìó ðàñòâîðó äîáàâë ëè
íåèîííîå ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîå âåùåñòâî, êîãäà ýòî áûëî íåîáõîäèìî, è ðàñòâîð
ïåðåìåøèâàëè ñ ïîìîùüþ ìåøàëêè Lightnin â òå÷åíèå ïðèáëèçèòåëüíî 10 ìèíóò.
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Ïîëó÷åííûå æèäêèå êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ââîä ò ïî ìåòîäèêå,
îïèñàííîé â äàííîì òåêñòå, èëè äàëåå ïîëó÷àþò äë  ïîìåùåíè  èõ â íåòîêñè÷íûå,
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå êàïñóëû.

Âî âòîðîé ïîäõîä ùèé êîíòåéíåð èç íåðæàâåþùåé ñòàëè äîáàâë ëè èçáûòîê PEG 4600,
êîòîðûé íàãðåâàëè ïðè òåìïåðàòóðå ïðèáëèçèòåëüíî îò 55°Ñ äî 60°Ñ. Êàê òîëüêî PEG
4600 ðàñïëàâë ëñ , åãî ðàñïëàâ îñòàâë ëè ïåðåìåøèâàòüñ  ñ ïîìîùüþ ìåøàëêè Lightnin.
Ê ïåðâîìó êîíòåéíåðó èç íåðæàâåþùåé ñòàëè äîáàâë ëè ñîîòâåòñòâóþùåå êîëè÷åñòâî PEG
4600 èç âòîðîãî êîíòåéíåðà èç íåðæàâåþùåé ñòàëè. Ðàñòâîð èç ïåðâîãî êîíòåéíåðà èç
íåðæàâåþùåé ñòàëè ïîääåðæèâàëè ïðè òåìïåðàòóðå ïðèáëèçèòåëüíî îò 45°Ñ äî 50°Ñ äî
äîáàâëåíè  è â òå÷åíèå äîáàâëåíè  PEG 4600. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàëè â
òå÷åíèå, ïî êðàéíåé ìåðå, 30 ìèíóò.

Êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùèå èíäîìåòàöèí: èíãðåäèåíòû äàíû â ïðîöåíòàõ îò öåëîé
êîìïîçèöèè (ìàñ/ìàñ).

Íîìåð ïðèìåðà

21 22 23 24

Èíäîìåòàöèí 8,9 5,0 8,7 8,3

PEG 400 25,0 24,0 24,3 23,3

PEG 4600 50,0 56,0 48,7 46,8

PVP K29-32 1,8 1,7 4,3 8,3

Òâèí 80 10,7 10,0 10,4 10,0

Ýòàíîë,

êðåïîñòü 190 3,6 3,3 3,6 3,3

100,0 100,0 100,0 100,0

Íîìåð
ïðèìåðà

25 26 27

Èíäîìåòàöèí 9,0 8,9 8,9

PEG 400 25,2 41,1 82,2

PEG 4600 50,5 41,1- 0,0

PVP K29-32 10,8 8,9 8,9

Òâèí 80 0,9 0,0 0,0

Ýòàíîë,

Êðåïîñòü 190 3,6 0,0 0,0

100 100 100

*PEG 4600 áûë çàìåíåí íà PEG 3350
Êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùèå âàëüïðîíîâóþ êèñëîòó: èíãðåäèåíòû äàíû â ïðîöåíòàõ îò

öåëîé êîìïîçèöèè (ìàñ/ìàñ)

Íîìåð ïðèìåðà

28 29 30 31

Âàëüïðîíîâà 

êèñëîòà 40,3 25,3 25,8 23,2

PEG 400 0,0 0,0 0,0 0,0

PEG 4600 45,2 56,6 57,7 51,9

PVP K29-32 1/6 2,0 0,0 0,0

Òâèí 80 9,7 12,1 12,4 11,1

Ýòàíîë,

êðåïîñòü 190 3,2 4,0 4,1 3,8

100,0 100,0 100,0 100,0

Íîìåð ïðèìåðà

32 33 34

Âàëüïðîíîâà 

êèñëîòà 20,6 12,5 12,5

PEG 400 0,0 37,5 75,0

PEG 4600 46,2 37,5* 0,0
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PVP K29-32 20,0 12,5 12,5

Òâèí 80 9,9 0,0 0,0

Ýòàíîë,

êðåïîñòü 190 3,3 0,0 0,0

100,0 100,0 100,0

*PEG 4600 áûë çàìåíåí íà PEG 3350
Êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùèå äèêëîôåíàê íàòðè : èíãðåäèåíòû äàíû â ïðîöåíòàõ îò öåëîé

êîìïîçèöèè (ìàñ/ìàñ)

Íîìåð ïðèìåðà

35 36 37

Äèêëîôåíàê

íàòðè  5,1 5,1 5,1

PEG 400 24,4 44,9 89,8

PEG 4600 57,0 49,9* 0,0

PVP K29-32 0,0 5,1 5,1

Òâèí 80 10,2 0,0 0,0

Ýòàíîë,

êðåïîñòü 190 3,3 0,0 0,0

100,0 100,0 100,0

*PEG 4600 áûë çàìåíåí íà PEG 3350
Ïðèìåð 38
Äë  êîìïîçèöèé, ïåðå÷èñëåííûõ âûøå, ñëåäóåò çàìåíèòü óñòàíîâëåííûé àêòèâíûé

èíãðåäèåíò íà ôåêñîôåíàäèí.
Ïðèìåð 39
Ñïîñîá ïîëó÷åíè  êîìïîçèöèè, â êîòîðîé îìåïðàçîë  âë åòñ  àêòèâíûì èíãðåäèåíòîì

Ïðèãîòîâëåíèå ðàñòâîðà
Â ïîäõîä ùèé ïåðâûé ñîñóä äîáàâë ëè 264,0 ã ïîëèýòèëåíãëèêîë  (PEG) 400, NF è 38,0

ã ýòàíîëà, êðåïîñòü 190, USP. Ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó, êîòîðûé íåïðåðûâíî-
ïåðåìåøèâàëè ñ ïîìîùüþ ìåøàëêè Lightnin, äîáàâë ëè 19,0 ã PVP K29-32. Íàïîëíèòåëè
ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå, ïî êðàéíåé ìåðå, 30 ìèíóò è äë  ïîääåðæàíè  ïîñòî ííîé
òåìïåðàòóðû ìåæäó 40°Ñ è 50°Ñ èñïîëüçîâàëè âîä íóþ áàíþ. ðÍ ïîëó÷åííîãî ðàñòâîðà
äîâîäèëè äî ðÍ 13,5 ñ ïîìîùüþ 8 Ì ãèäðîîêèñè íàòðè . Ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó,
ñîäåðæàùåìó áóôåð, ìåäëåííî è ïåðèîäè÷åñêè äîáàâë ëè 38,0 ã îìåïðàçîëà, â òî æå
âðåì  ïîñòî ííî êîíòðîëèðîâàëè è ðåãóëèðîâàëè ðÍ, ÷òîáû ïîääåðæàòü ðÍ, ïî êðàéíåé
ìåðå, ïðè 9,0 ïîñðåäñòâîì äîáàâëåíè  ïî êàïë ì 8 Ì ãèäðîîêèñè íàòðè . Ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë ëè 113,0 ã ïîëèñîðáàòà 80, NF è ïîëó÷åííûé ðàñòâîð óìåðåííî
ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå 10 ìèíóò ñ ïîìîùüþ ìåøàëêè Lightnin.

Èçãîòîâëåíèå êàïñóëû
Â ïîäõîä ùèé âòîðîé ñîñóä äîáàâë ëè èçáûòîê (600 ã) îò òðåáóåìîãî êîëè÷åñòâà PEG

3350. PEG 3350 íàãðåâàëè íà âîä íîé áàíå äë  ïîääåðæàíè  òåìïåðàòóðû
ïðèáëèçèòåëüíî îò 55°Ñ äî 60°Ñ è ïåðåìåøèâàëè ñ ïîìîùüþ ìåøàëêè Lightnin äî òåõ ïîð,
ïîêà PEG 3350 íå ðàñïëàâë ëñ . Â ïåðâûé ñîñóä äîáàâë ëè 528,0 ã PEG 3350 èç âòîðîãî
ñîñóäà, è òåìïåðàòóðó ñìåñè â ïåðâîì ñîñóäå ïîääåðæèâàëè ïðè òåìïåðàòóðå îò 40°Ñ äî
50°Ñ, â òî æå âðåì  ïåðåìåøèâà  ñìåñü â òå÷åíèå, ïî êðàéíåé ìåðå, 30 ìèíóò. ðÍ
îáðàçîâàâøåãîñ  ðàñòâîðà ïîääåðæèâàëè ïðèáëèçèòåëüíî ïðè ðÍ 10,0 (ðÍ 9,8-10,2)
ïîñðåäñòâîì äîáàâëåíè  8 Ì ðàñòâîðà ãèäðîîêèñè íàòðè . Òåëà êàïñóë íîìåð îäèí
íàïîëí ëè, â òî æå âðåì  ðàñòâîð ïîñòî ííî ïåðåìåøèâàëè è ïîääåðæèâàëè ïðè
òåìïåðàòóðå îò 45°Ñ äî 55°Ñ â òå÷åíèå ïðîöåññà íàïîëíåíè . Ïîñëå çàêóïîðèâàíè 
ïîëó÷åííûå êàïñóëû âåñèëè îò 575 ã äî 635 ã (áðóòòî-ìàññà). Çàòåì êàæäóþ êàïñóëó
ðàçìåðà îäèí ïîìåùàëè â êàïñóëó íóëåâîãî ðàçìåðà äë  ïîêðûòè .

Êðîìå òîãî, óêàçàííûå ïðåïàðàòû áûëè èçãîòîâëåíû ñ èñïîëüçîâàíèåì 1,9 ã
îìåïðàçîëà, 15,4 ã PEG 400, 30,8 ã PEG 3350 è 1,9 ã PVP K29-32 âìåñòî òåõ êîëè÷åñòâ,
êîòîðûå ïðèâåäåíû äë  àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà è íàïîëíèòåëåé, îïèñàííûõ â äàííîì
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ïðèìåðå 39.
Ïîêðûòèå êàïñóë
Â ïåðâûé ñòåêë ííûé ñîñóä äîáàâë ëè 440,0 ã àöåòîíà, NF, êîòîðûé ïåðåìåøèâàëè äë 

ïîääåðæàíè  óìåðåííîãî ïåðåìåøèâàíè  ñ ïîìîùüþ ìåøàëêè Lightnin. Ê àöåòîíó
äîáàâë ëè 10,0 ã òðèýòèëöèòðàòà, NF, è ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå 2 ìèíóò ñ ïîñëåäóþùèì
ìåäëåííûì äîáàâëåíèåì 50,0 ã Eudragit® L100 ïðè ïîñòî ííîì ïåðåìåøèâàíèè â òå÷åíèå
10 ìèíóò èëè äî òåõ ïîð, ïîêà íå îáðàçóåòñ  îäíîðîäíà  äèñïåðñè . Âî âòîðîé
ñòåêë ííûé ñîñóä äîáàâë ëè àëèêâîòó ñìåñè èç ïåðâîãî ñòåêë ííîãî ñîñóäà.

Ïðè óìåðåííîì ïåðåìåøèâàíèè ñ ïîìîùüþ ìàãíèòíîé ìåøàëêè êàïñóëû íóëåâîãî
ðàçìåðà çàòåì âðó÷íóþ ÷àñòè÷íî îêóíàëè, îñòàâë ëè ñóøèòüñ  è íåïîêðûòóþ ÷àñòü òàêîé
êàïñóëû çàòåì âðó÷íóþ îêóíàëè è îñòàâë ëè ñóøèòüñ . Íà êàæäóþ êàïñóëó íàíîñèëè 3
çàêîí÷åííûå ïîêðûòè  ñ ïîìîùüþ ïðîöåäóðû, îïèñàííîé âûøå. Èíà÷å ïðèìåí þò äðóãèå
ïîêðûòè , èçâåñòíûå ñïåöèàëèñòàì â äàííîé îáëàñòè, âêëþ÷àþùèå, íàïðèìåð, ïîêðûòèå
ïóòåì ïîãðóæåíè , ïîêðûòèå ðàñïûëåíèåì è òîìó ïîäîáíîå.

Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  ïåðîðàëüíà  æèäêà  êîìïîçèöè , ñîäåðæàùà 
îäèí èëè áîëåå ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé àãåíò, âûáðàííûé èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç

óêàçàííûõ àãåíòîâ, ãäå,
ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí èç óêàçàííûõ àãåíòîâ èìååò, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí êèñëûé

ôðàãìåíò, è, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí èç óêàçàííûõ àãåíòîâ èìååò, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí
ñëîæíîýôèðíûé èëè äðóãîé õèìè÷åñêè àêòèâíûé ôðàãìåíò, ãäå êîíöåâîé ôðàãìåíò ê
óêàçàííîìó ñëîæíîýôèðíîìó èëè äðóãîìó õèìè÷åñêè àêòèâíîìó ôðàãìåíòó ãèäðîëèçóåòñ 
èëè èíà÷å óäàë åòñ  in situ èëè in vivo, îáðàçó , ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí êèñëûé
ôðàãìåíò; è ãäå óêàçàííûé ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé àãåíò ðàñòâîðèì â êèñëîòå ïðè
ñîîòíîøåíèè ïðèáëèçèòåëüíî îò 3:1 (êèñëîòà ê ðàñòâîðåííîìó âåùåñòâó) äî 10000:1
(êèñëîòà ê ðàñòâîðåííîìó âåùåñòâó), èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü, ïðè ýòîì
óêàçàííûé îäèí èëè áîëåå ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé àãåíò âûáèðàþò èç ãðóïïû,
ñîñòî ùåé èç íåñòåðîèäíûõ ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíûõ ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ, õèíàïðèëà,
ôëóâàñòàòèíà, ëîâàñòàòèíà, ïðàâàñòàòèíà, öåðâèñòàòèíà, àòîðâàñòàòèíà, ñèìâàñòàòèíà,
ôåêñîôåíàäèíà, êðîìîëèíà, îìåïðàçîëà, ãåìôèáðîçèëà, öèïðîôèáðàòà,
öèïðîôëîêñàöèíà, ëîìåôëîêñàöèíà, îôëîêñàöèíà, êàðáèäîïà, ëåâîäîïà, ðåòèíîåâîé
êèñëîòû, êàðáîïðîñòà, ïåíèöèëëèíîâ, áåòà-ëàêòàìîâ, öåôàëîñïîðèíîâ, ëèîòðèîíèíà è
ïðîáåíåöèäà, è

ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí äèñïåðãèðóþùèé àãåíò; è
ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí ñîëþáèëèçèðóþùèé àãåíò; è, íåîá çàòåëüíî,
ïî êðàéíåé ìåðå, îäíî ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîå âåùåñòâî; è, êðîìå òîãî, íåîá çàòåëüíî,
ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí ïëàñòèôèöèðóþùèé àãåíò.
2. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.1, â êîòîðîé âûøåóêàçàííûé äèñïåðãèðóþùèé

àãåíò âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç äèñïåðãèðóþùèõ àãåíòîâ, îñíîâàííûõ íà
ïîëèìåðå, è äèñïåðãèðóþùèõ àãåíòîâ, îñíîâàííûõ íà óãëåâîäå.

3. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.2, â êîòîðîé ñîîòíîøåíèå âûøåóêàçàííîãî îäíîãî
èëè áîëåå ôàðìàöåâòè÷åñêîãî àãåíòà ê âûøåóêàçàííîìó îäíîìó èëè áîëåå
äèñïåðãèðóþùåìó àãåíòó, îñíîâàííîìó íà ïîëèìåðå, ñîñòàâë åò ïðèáëèçèòåëüíî îò 3:1
(ìàñ./ìàñ.) äî 1:50 (ìàñ./ìàñ.).

4. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.3, â êîòîðîé âûøåóêàçàííûì îäíèì èëè áîëåå
äèñïåðãèðóþùèì àãåíòîì, îñíîâàííûì íà ïîëèìåðå,  âë åòñ  ïîëèâèíèëïèððîëèäîí.

5. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.4, â êîòîðîé âûøåóêàçàííûì
ïîëèâèíèëïèððîëèäîíîì  âë åòñ  ïîëèâèíèëïèððîëèäîí, èìåþùèé ìîëåêóë ðíûé âåñ
32000.

6. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.2, â êîòîðîé ñîîòíîøåíèå âûøåóêàçàííîãî îäíîãî
èëè áîëåå ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíîãî àãåíòà ê âûøåóêàçàííîìó îäíîìó èëè áîëåå
äèñïåðãèðóþùåìó àãåíòó, îñíîâàííîìó íà óãëåâîäå, ñîñòàâë åò ïðèáëèçèòåëüíî îò 3:1
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(ìàñ./ìàñ.) äî 1:20 (ìàñ./ìàñ.).
7. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.6, â êîòîðîé âûøåóêàçàííûé îäèí èëè áîëåå

äèñïåðãèðóþùèé àãåíò, îñíîâàííûé íà óãëåâîäå, âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç
ãèäðîêñèïðîïèëöåëëþëîçû, ãèäðîêñèïðîïèëìåòèëöåëëþëîçû è öèêëîäåêñòðèíà.

8. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.1, â êîòîðîé êîíöåíòðàöè  âûøåóêàçàííîãî îäíîãî
èëè áîëåå ñîëþáèëèçèðóþùåãî àãåíòà ñîñòàâë åò ïðèáëèçèòåëüíî äî 99% (ìàñ./ìàñ.) îò
âñåé êîìïîçèöèè.

9. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.8, â êîòîðîé âûøåóêàçàííûé îäèí èëè áîëåå
ñîëþáèëèçèðóþùèé àãåíò âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç âîäû è ïîëèýòèëåíãëèêîë .

10. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.9, â êîòîðîé ìîëåêóë ðíûé âåñ âûøåóêàçàííîãî
ïîëèýòèëåíãëèêîë  ñîñòàâë åò ïðèáëèçèòåëüíî îò 200 äî 8000.

11. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.9, â êîòîðîé êîíöåíòðàöè  âûøåóêàçàííîãî
ïîëèýòèëåíãëèêîë  ñîñòàâë åò ïðèáëèçèòåëüíî îò 20 äî 99% (ìàñ./ìàñ.) îò âñåé
êîìïîçèöèè.

12. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.8, â êîòîðîé êîíöåíòðàöè  óêàçàííîé âûøå âîäû
ñîñòàâë åò ïðèáëèçèòåëüíî äî 99% (ìàñ./ìàñ.) îò âñåé êîìïîçèöèè.

13. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.3, â êîòîðîé êîíöåíòðàöè  âûøåóêàçàííîãî
îäíîãî èëè áîëåå ñîëþáèëèçèðóþùåãî àãåíòà ñîñòàâë åò ïðèáëèçèòåëüíî äî 99%
(ìàñ./ìàñ.) îò âñåé êîìïîçèöèè.

14. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.6, â êîòîðîé êîíöåíòðàöè  âûøåóêàçàííîãî
îäíîãî èëè áîëåå ñîëþáèëèçèðóþùåãî àãåíòà ñîñòàâë åò ïðèáëèçèòåëüíî äî 99%
(ìàñ./ìàñ.) îò âñåé êîìïîçèöèè.

15. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.1, â êîòîðîé âûøåóêàçàííûå íåñòåðîèäíûå
ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíûå ëåêàðñòâåííûå ñðåäñòâà âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç
àðàëêèëêàðáîíîâûõ êèñëîò è àðèëêàðáîíîâûõ êèñëîò.

16. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.15, â êîòîðîé àðàëêèëêàðáîíîâûå êèñëîòû
âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç äèêëîôåíàêà, ôåíîïðîôåíà, ôëóðáèïðîôåíà,
èáóïðîôåíà, èíäîìåòàöèíà, êåòîïðîôåíà, êåòîðîëàêà, íàïðîêñåíà, ñóëèíäàêà, ýòîäîëàêà è
òîìåòèíà.

17. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.15, â êîòîðîé âûøåóêàçàííûå àðèëêàðáîíîâûå
êèñëîòû âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç äèôëóíèçàëà, ìåôåíàìîâîé êèñëîòû,
ìåêëîôåíàìîâîé êèñëîòû è ôëóôåíàìîâîé êèñëîòû.

18. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.1, â êîòîðîé âûøåóêàçàííûå ïåíèöèëëèíû
âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç àìîêñèöèëëèíîâ è àìïèöèëëèíîâ.

19. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.13, â êîòîðîé âûøåóêàçàííûé îäèí èëè áîëåå
ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé àãåíò âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç íåñòåðîèäíûõ
ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíûõ ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ, õèíàïðèëà, ôëóâàñòàòèíà, ëîâàñòàòèíà,
ïðàâàñòàòèíà, öåðâèñòàòèíà, àòîðâàñòàòèíà, ñèìâàñòàòèíà, ôåêñîôåíàäèíà, êðîìîëèíà,
îìåïðàçîëà, ãåìôèáðîçèëà, öèïðîôèáðàòà, öèïðîôëîêñàöèíà, ëîìåôëîêñàöèíà,
îôëîêñàöèíà, êàðáèäîïà, ëåâîäîïà, ðåòèíîåâîé êèñëîòû, êàðáîïðîñòà, ïåíèöèëëèíîâ,
áåòà-ëàêòàìîâ, öåôàëîñïîðèíîâ, ëèîòðèîíèíà è ïðîáåíåöèäà.

20. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.14, â êîòîðîé âûøåóêàçàííûé îäèí èëè áîëåå
ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé àãåíò âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç íåñòåðîèäíûõ
ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíûõ ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ, õèíàïðèëà, ôëóâàñòàòèíà, ëîâàñòàòèíà,
ïðàâàñòàòèíà, öåðâèñòàòèíà, àòîðâàñòàòèíà, ñèìâàñòàòèíà, ôåêñîôåíàäèíà, êðîìîëèíà,
îìåïðàçîëà, ãåìôèáðîçèëà, öèïðîôèáðàòà, öèïðîôëîêñàöèíà, ëîìåôëîêñàöèíà,
îôëîêñàöèíà, êàðáèäîïà, ëåâîäîïà, ðåòèíîåâîé êèñëîòû, êàðáîïðîñòà, ïåíèöèëëèíîâ,
áåòà-ëàêòàìîâ, öåôàëîñïîðèíîâ, ëèîòðèîíèíà è ïðîáåíåöèäà.

21. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.13, â êîòîðîé êîíöåíòðàöè  âûøåóêàçàííîãî
âîçìîæíîãî, ïî êðàéíåé ìåðå, îäíîãî ïëàñòèôèöèðóþùåãî àãåíòà ñîñòàâë åò
ïðèáëèçèòåëüíî äî 75% (ìàñ./ìàñ.) îò âñåé êîìïîçèöèè.

22. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.21, â êîòîðîé âûøåóêàçàííûé
ïëàñòèôèöèðóþùèé àãåíò âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç ãëèöåðèíà, ïðîïèëåíãëèêîë 
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è ñîðáèòà.
23. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.14, â êîòîðîé êîíöåíòðàöè  âûøåóêàçàííîãî

âîçìîæíîãî, ïî êðàéíåé ìåðå, îäíîãî èëè áîëåå ïëàñòèôèöèðóþùåãî àãåíòà ñîñòàâë åò
ïðèáëèçèòåëüíî äî 75% (ìàñ./ìàñ.) îò âñåé êîìïîçèöèè.

24. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.23, â êîòîðîé âûøåóêàçàííûé
ïëàñòèôèöèðóþùèé àãåíò âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç ãëèöåðèíà, ïðîïèëåíãëèêîë 
è ñîðáèòà.

25. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.21, â êîòîðîé êîíöåíòðàöè  âûøåóêàçàííîãî
íåîá çàòåëüíîãî, ïî êðàéíåé ìåðå, îäíîãî ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîãî âåùåñòâà ñîñòàâë åò
ïðèáëèçèòåëüíî äî 10% (ìàñ./ìàñ.) îò âñåé êîìïîçèöèè.

26. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.23, â êîòîðîé êîíöåíòðàöè  âûøåóêàçàííîãî
íåîá çàòåëüíîãî, ïî êðàéíåé ìåðå, îäíîãî ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîãî âåùåñòâà ñîñòàâë åò
ïðèáëèçèòåëüíî äî 10% (ìàñ./ìàñ.) îò âñåé êîìïîçèöèè.

27. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  ëåêàðñòâåííà  ôîðìà, ïðåäñòàâë þùà  ñîáîé êàïñóëó,
íàïîëíåííóþ êîìïîçèöèåé ïî ï.1.

28. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  ëåêàðñòâåííà  ôîðìà ïî ï.27, ãäå âûøåóêàçàííóþ êàïñóëó
âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë è òâåðäûõ æåëàòèíîâûõ
êàïñóë.

29. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  ëåêàðñòâåííà  ôîðìà, ïðåäñòàâë þùà  ñîáîé êàïñóëó,
íàïîëíåííóþ êîìïîçèöèåé ïî ï.25 èëè 26, è íåîá çàòåëüíî ïîêðûòóþ îáîëî÷êîé.

30. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  ëåêàðñòâåííà  ôîðìà ïî ï.29, ãäå âûøåóêàçàííóþ êàïñóëó
âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë è òâåðäûõ æåëàòèíîâûõ
êàïñóë.

31. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  ëåêàðñòâåííà  ôîðìà ïî ï.29, â êîòîðîé âûøåóêàçàííûé îäèí
èëè áîëåå ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé àãåíò âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç
íåñòåðîèäíûõ ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíûõ ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ, õèíàïðèëà, ôëóâàñòàòèíà,
ëîâàñòàòèíà, ïðàâàñòàòèíà, öåðâèñòàòèíà, àòîðâàñòàòèíà, ñèìâàñòàòèíà, ôåêñîôåíàäèíà,
êðîìîëèíà, îìåïðàçîëà, ãåìôèáðîçèëà, öèïðîôèáðàòà, öèïðîôëîêñàöèíà,
ëîìåôëîêñàöèíà, îôëîêñàöèíà, êàðáèäîïà, ëåâîäîïà, ðåòèíîåâîé êèñëîòû, êàðáîïðîñòà,
ïåíèöèëëèíîâ, áåòà-ëàêòàìîâ, öåôàëîñïîðèíîâ, ëèîòðèîíèíà è ïðîáåíåöèäà.

32. Ñïîñîá ïîâûøåíè  ñêîðîñòè âñàñûâàíè  îäíîãî èëè áîëåå ôàðìàöåâòè÷åñêè
àêòèâíîãî àãåíòà ó ìëåêîïèòàþùèõ, â êîòîðîì âûøåóêàçàííûé ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé
àãåíò âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç âûøåóêàçàííîãî àãåíòà, ãäå

ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí èç âûøåóêàçàííûõ àãåíòîâ èìååò, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí êèñëûé
ôðàãìåíò, è

ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí èç âûøåóêàçàííûõ àãåíòîâ èìååò, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí
ñëîæíîýôèðíûé èëè äðóãîé õèìè÷åñêè àêòèâíûé ôðàãìåíò, ãäå êîíöåâîé ôðàãìåíò ê
óêàçàííîé ýôèðíîé ãðóïïå èëè äðóãîìó õèìè÷åñêè àêòèâíîìó ôðàãìåíòó ãèäðîëèçóåòñ  èëè
èíà÷å óäàë åòñ  in situ èëè in vivo, îáðàçó , ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí êèñëûé ôðàãìåíò;

è ãäå âûøåóêàçàííûé ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûé àãåíò ðàñòâîðèì â êèñëîòå ïðè
ñîîòíîøåíèè ïðèáëèçèòåëüíî îò 3:1 (êèñëîòà ê ðàñòâîðåííîìó âåùåñòâó) äî 10000:1
(êèñëîòà ê ðàñòâîðåííîìó âåùåñòâó), èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè,
çàêëþ÷àþùèéñ  âî ââåäåíèè ìëåêîïèòàþùåìó, íóæäàþùåìóñ  â ëå÷åíèè òàêèì
ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûì àãåíòîì, ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà êîìïîçèöèè ïî ï.1 ïðè
óñëîâèè, ÷òî òàêà  êîìïîçèöè  ñîäåðæèò âûøåóêàçàííîå âîçìîæíîå ïîâåðõíîñòíî-
àêòèâíîå âåùåñòâî.

33. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè ïî ï.1, â êîòîðîì óêàçàííûé, ïî
êðàéíåé ìåðå, îäèí èëè áîëåå êèñëûé ôðàãìåíò óêàçàííîãî îäíîãî èëè áîëåå
ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíîãî àãåíòà  âë åòñ  êèñëîòîëàáèëüíûì, âêëþ÷àþùèé

îáðàçîâàíèå ðàñòâîðà, ïî êðàéíåé ìåðå, èç îäíîãî äèñïåðãèðóþùåãî àãåíòà è, ïî
êðàéíåé ìåðå, îäíîãî ñîëþáèëèçèðóþùåãî àãåíòà è, íåîá çàòåëüíî, îäíîãî èëè áîëåå
íèçøåãî (Ñ1-Ñ4)àëêàíîëà; äîáàâëåíèå äîñòàòî÷íîãî îñíîâàíè  äë  óñòàíîâëåíè  ðÍ
ðàñòâîðà, ïî êðàéíåé ìåðå, 9,0; è
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äîáàâëåíèå óêàçàííîãî îäíîãî èëè áîëåå ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíîãî àãåíòà, â òî æå
âðåì  ïîääåðæèâà  ðÍ óêàçàííîãî ðàñòâîðà, ïî êðàéíåé ìåðå, 9,0; è, íåîá çàòåëüíî,

îäíîãî èëè áîëåå ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíûõ âåùåñòâ; è, êðîìå òîãî, íåîá çàòåëüíî,
îäíîãî èëè áîëåå ïëàñòèôèöèðóþùèõ àãåíòîâ.
34. Ñïîñîá ïî ï.33, â êîòîðîì óêàçàííûé äèñïåðãèðóþùèé àãåíò âûáèðàþò èç ãðóïïû,

ñîñòî ùåé èç äèñïåðãèðóþùèõ àãåíòîâ, îñíîâàííûõ íà ïîëèìåðå, è äèñïåðãèðóþùèõ
àãåíòîâ, îñíîâàííûõ íà óãëåâîäå.

35. Ñïîñîá ïî ï.34, â êîòîðîì ñîîòíîøåíèå óêàçàííîãî îäíîãî èëè áîëåå
ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíîãî àãåíòà ê äèñïåðãèðóþùåìó àãåíòó âûáèðàþò èç ãðóïïû,
ñîñòî ùåé èç ñîîòíîøåíèé ïðèáëèçèòåëüíî îò 3:1 (ìàñ./ìàñ.) äî 1:50 (ìàñ./ìàñ.) äë 
óêàçàííûõ äèñïåðãèðóþùèõ àãåíòîâ, îñíîâàííûõ íà ïîëèìåðå, è ïðèáëèçèòåëüíî îò 3:1
(ìàñ./ìàñ.) äî 1:20 (ìàñ./ìàñ.) äë  óêàçàííûõ äèñïåðãèðóþùèõ àãåíòîâ, îñíîâàííûõ íà
óãëåâîäå, è êîíöåíòðàöè  óêàçàííîãî îäíîãî èëè áîëåå ñîëþáèëèçèðóþùåãî àãåíòà
ñîñòàâë åò ïðèáëèçèòåëüíî äî 99% (ìàñ./ìàñ.) îò âñåé êîìïîçèöèè.

36. Ñïîñîá ïî ï.35, â êîòîðîì óêàçàííûé, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí äèñïåðãèðóþùèé àãåíò,
îñíîâàííûé íà ïîëèìåðå, ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïîëèâèíèëïèððîëèäîí, óêàçàííûé, ïî
êðàéíåé ìåðå, îäèí äèñïåðãèðóþùèé àãåíò, îñíîâàííûé íà óãëåâîäå, âûáèðàþò èç ãðóïïû,
ñîñòî ùåé èç ãèäðîêñèïðîïèëöåëëþëîçû, ãèäðîêñèïðîïèëìåòèëöåëëþëîçû è
öèêëîäåêñòðèíà, è óêàçàííûé, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí èëè áîëåå ñîëþáèëèçèðóþùèé àãåíò
âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç ïîëèýòèëåíãëèêîë  è âîäû.

37. Ñïîñîá ïî ï.33 èëè 36, âêëþ÷àþùèé â ñåá  äîïîëíèòåëüíóþ ñòàäèþ íàïîëíåíè 
êàïñóëû ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèåé.

38. Ñïîñîá ïî ï.37, â êîòîðîì óêàçàííóþ êàïñóëó âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç
ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë è òâåðäûõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë.

39. Ñïîñîá ïî ï.33 èëè 38, â êîòîðîì óêàçàííûé îäèí èëè áîëåå ôàðìàöåâòè÷åñêè
àêòèâíûé àãåíò ïðåäñòàâë åò ñîáîé èíãèáèòîð ïðîòîííîãî íàñîñà.

40. Ñïîñîá ïî ï.39, â êîòîðîì óêàçàííûì èíãèáèòîðîì ïðîòîííîãî íàñîñà  âë åòñ 
îìåïðàçîë.

41. Ñïîñîá ïî ï.37 èëè 40, âêëþ÷àþùèé â ñåá  äîïîëíèòåëüíóþ ñòàäèþ ïîêðûòè 
óêàçàííîé êàïñóëû íåòîêñè÷íûì, ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûì ïîêðîâíûì ñëîåì.

42. Ñïîñîá ïî ï.41, â êîòîðîì óêàçàííûì ïîêðûòèåì  âë åòñ  ýíòåðîñîëþáèëüíûé
ïîêðîâíûé ñëîé.

Ñòðàíèöà: 24
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