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Farmaceuticka kompozice uréena k ofeti‘eni nosni dutiny

Oblast techniky

Reseni se tykach nové kompozice, zejména kapek a spreje, pro osetieni nosni dutiny. Kompozice
je vyuzitelna zejména pro oSetfeni rymy a akutnich nebo chronickych zanéti nosni dutiny.

Dosavadni stav techniky

K oSetfeni rymy a dal3ich problému tykajicich se nosni dutiny jsou hojné uZivany lokalni pt¥i-
pravky pilisobici bezprostfedné na nosni sliznici. Forma téchto preparatii je pfedev§im kapkova,
av8ak velmi ¢asto miZe jit o masti, krémy nebo gely.

V soucasné dob€ jsou soucésti téchto pripravki bud’ latky snizujici nadmémé piekrveni nosni
sliznice (dekonges¢ni u¢inek), podle mechanizmu G¢inku nazyvané sympatomimetika, nebo latky
s hojivym, protizanétlivym nebo antimikrobidlnim G¢inkem, popfipadé latky branici vysouseni
nosni sliznice. Vyznamny je podil lokalnich antialergickych léka.

MINS

Dekonges¢ni udinek je pfitom hlavni pfi¢inou odstranéni subjektivnich potiZi spojenych s rymou.
Na Statnim dstavu pro kontrolu 1é¢iv (SUKL) je registrovana celd fada latek vhodnych pro toto
vyuZziti.

Sympatomimetika, ur&ena pro nosni aplikace registrovana na Geském SUKL:

Cyklopentamin
Efedrin
Fenylefrin
Oxymetazolin
Tetryzolin
Xylometazolin
Nafazolin
Tramazolin
Metizolin
Tuaminoheptan
Fenoxazolin
Tymazolin
Epinefrin (adrenalin).

Jedna se bezesporu o nejsir$i skupinu 1é€iv pro lokalni oSetfeni nosni dutiny.

Z téchto latek jsou nejuzivanéjsi oxymetazolin, tetryzolin, nafazolin a xylometazolin. S témito
1é¢ivymi latkami je prodavana fada pfipravkd pro oSetfenf rymy u dospélych i déti.

Nevyhodou piipravki obsahujicich tuto skupinu latek je souasné podrazdéni nosni sliznice. Pro
béZné pripravky se sympatomimetikem je typické, Zze po odeznéni pfiznivého dekongestniho
tcinku se naopak projevi neptiznivy efekt podrazdéni a subjektivni problémy se opét zvetsi (re-
bound efekt).

Jiny typ pouzivanych' latek s hojivym efektem, s efektem proti vysouSeni mé na druhé strané

niz§i ainek proti subjektivnim potiZim a nepfinasi tedy potfebnou rychlou ulevu v takové mife
jako sympatomimetika.

Podstata reSeni

Predmétem feSeni je takova farmaceutickd kompozice, kterd obsahuje jak sympatomimetikum s
dekongesénim O¢inkem, tak latku, kterd odstrani nebo alespori zmirni podrazdéni nosni sliznice
spojené s u¢inkem prvné jmenované slozky. Takovou latkou miZe byt napiiklad panthenol, dex-
panthenol nebo kyselina pantothenova. Tyto latky, zejména dexpanthenol, sniZuji toxické piso-
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beni sympatomimetika (oxymetazolinu) a zlepSuji rtist buné€k cilidrniho epitelu, snizuji suchost
sliznice, hojivym G&inkem se omezuje zandt a tim i sekrece z nosu. Podstata feSeni tedy spoiva
ve farmaceutické kompozici uréené k oSetieni nosni dutiny, kterd obsahuje latku se sympatomi-
metickym U¢inkem v mnoZstvi 0,005 az 0,2 % hmotn. a alespoil jednu latku zmirfiujici negativni
udinky zvolenou ze skupiny, kterou tvoii kyselina pantothenové, panthenol a dexpanthenol,.v
mnoZstvi 1 az 10 % hmotn. vztaZeno na celkovy objem kompozice.

Farmaceuticka kompozice v rimci tohoto technického feSeni pfedstavuje smés u€innych latek s
alespoii jednou pomocnou farmaceuticky akceptovatelnou latkou.

V daném pfipadé mize tedy jit o vodné roztoky nebo suspenze v aplikaéni formé kapek nebo
spreju, nebo o tak zvané polotuhé formulace jako jsou masti, krémy nebo gely. Typickymi po-
mocnymi latkami pro masti a krémy jsou tukové zéklady, které Casto tvoii emulzi s vodnym
roztokem a¢innych latek. Gely mohou byt vytvofeny na tukovém nebo emulznim zéklad€, nebo
na vodném zéklade.

Volba farmaceutickych pomocnych latek neni pro feeni problému podstatna.

Kromé& zékladni kombinace dvou latek miZe kompozice podle predkladaného feSeni obsahovat
latky s podptirnym efektem. Mohou to byt latky, které zabratiuji vysuSovani nosni sliznice, pt-
sobi antimikrobidlng, maji hojivy G¢inek nebo maji celkové osvéZujici vliv na pacienta.

Jsou to pfedevsim etherické oleje jako je eukalyptus, pinus sylvestris nebo menthol. Hojivy 4gi-
nek miZe byt dale podpofen ptidavkem vitaminu E.

Priklady provedeni

Ptiklad 1
Kapalny nosni pfipravek, s vyhodou kapky

Pro pripravu kapalného pfipravku byl jako sympatomimetikum pouzit oxymetazolin hydrochio-
rid, latka pro zmirnéni jeho neZaddoucich Gdinkdi dexpanthenol, ddle smés etherickych olejii a
vitamin E ve formé acetatu (tokoferol acetat). Konkrétni sloZeni je uvedeno v nasledujici
tabulce:

Latka mnoZstvi v g/ 100 ml
oxymetazolin hydrochlorid . 0,05
dexpanthenol 5

pinus sylvestris 0,05
eukalyptovy olej 0,02
menthol 0,02
tokoferol acetat 0,1

Dale byly pouzity dalsi ptisady zlepSujici rozpustnost, konzervujici pfipravek a tak dale. Ve by-
lo pfevedeno do vodné suspenze. Podle potieby byla suspenze plnéna do lahvi¢ek (nosni kapky)
nebo do sprejovych aplikatori.
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Ptiklad 2

Kapalny nosni ptipravek, s vyhodou spreje

Latka mnoZzstvi v g/ 100 ml
oxymetazolin hydrochlorid 0,05
dexpanthenol 2

pinus sylvestris 0,05
menthol 0,03
tokoferol acetat 0,15

NAROKY NA OCHRANU

1. Farmaceutickd kompozice uréena k oSetfeni nosni dutiny, vyzmacdujici se tim,
Ze obsahuje latku se sympatomimetickym ucinkem v mnozstvi 0,005 az 0,2 % hmotn. a alespori
jednu latku zmirfiujici negativni €inky zvolenou ze skupiny, kterou tvofi kyselina pantothenova,
panthenol a dexpanthenol, v mnozstvi 1 az 10 % hmotn., vztaZeno na celkovy objem kompozice.

2.  Kompozice podle ndroku 1, vyznacdujici se tim, Ze dile obsahuje etherické
oleje vybrané z latek eukalyptus, pinus sylvestris, menthol, popfipadé€ jejich smés a poptipadé
vitamin E.

3. Kompozice podle naroku 1 nebo 2, vyzmnacujici se tim, Ze je latka se sympa-
tomimetickym uUcinkem zvolena ze skupiny zahrnujici oxymetazolin, nafazolin, tetryzolin a xy-
lometazolin.

4. Kompozice podle ndroku 3, vyzmnacdujici se tim, Ze je jako sympatomimetickd
latka zvolen oxymetazolin.

5. Kompozice podle nairoku 4, vyznacujici se tim, Ze je oxymetazolin obsaZen v
mnozstvi 0,01 aZ 0,05 % hmotn., vztaZeno na celkovy objem kompozice.

6. Kompozice podle kteréhokoli z pfedchozich narokdi, vyznacujici se tim, Zeje
v ni obsah etherickych oleji volen v rozmezi 0,01 az 0,2 % hmotn., vztazeno na celkovy objem
kompozice.

7. Kompozice urend k oSetfeni nosni dutiny, vyznacujici se tim, Ze obsahuje
0,01 az 0,075 % hmotn. oxymetazolinu, 2 az 5 % hmotn. dexpanthenolu, 0,02 az 0,1 % hmotn.
pinus sylvestris, 0 az 0,05 % hmotn. eukalyptového oleje, 0,005 aZ 0,05 % hmotn. mentholu a
0,02 az 0,2 % hmotn. vitaminu E ve formé tokoferolu acetdtu, vztaZeno na celkovy objem kom-
pozice.

8. Kompozice podle kteréhokoli z pfedchozich narokdi, vyzmacujici se tim, Zeje
v kapalné formé, aplikovatelna jako kapky nebo spreje.

Konec dokumentu
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