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Forbindelsen N-(2-aminoethyl)-pyridin-2-carboxamid og dennes
farmaceutisk acceptable syreadditionssalte kan anvendes som
de virksomme bestanddele i legemidler, iser antidepressiva
og anti-Parkinsonmidler.
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Den foreliggende opfindelse angadr forbindelsen N-(2-
aminoethyl)-pyridin-2-carboxamid og dennes farmaceutisk
acceptable syreadditionssalte til anvendelse som terapeutisk
virksomme stoffer, iszr som antidepressive midler eller
anti-Parkinsonmidler.

Det har overraskende vist sig, at denne forbindelse
og dens syreadditionssalte ved ringe toksicitet har interes-
sante og terapeutisk anvendelige farmakodynamiske egenskaber.
T dyreforse¢g har det nemlig kunnet pavises, at de ovennxvnte
forbindelser har monoaminooxidase (MAO)-hzmmende egenskaber.

Den foreliggende opfindelse angdr endvidere lagemidler
indeholdende den ovennavnte forbindelse eller et farmaceutisk
anvendeligt syreadditionssalt deraf sammen med et terapeutisk
indifferent tilsztningsstof, idet disse lzgemidler kan an-
vendes ved bekzmpelsen eller forebyggelsen af sygdomme eller
ved forbedring af sundheden, iszr ved bekzmpelsen eller
forebyggelsen af depressive tilstande og parkinsonisme.

I Acta Polon. Pharm., 39, 41 (1982) er forbindelsen
N-(2-aminoethyl)-pyridin-2-carboxamid beskrevet uden an-
givelse af nogen biologisk virkning.

Udtrykket "farmaceutisk anvendelige syreadditions-
salte" omfatter salte med uorganiske og organiske syrer,
f.eks. saltsyre, hydrogenbromidsyre, salpetersyre, svovlsyre,
phosphorsyre, citronsyre, myresyre, maleinsyre, eddikesyre,
ravsyre, vinsyre, methansulfonsyre og p-toluensulfonsyre.
Sadanne salte kan med henblik pa teknikkens stade og af
hensyn til arten af den forbindelse, der skal omdannes til
et salt, uden videre fremstilles af en hvilken som helst
fagmand.

Den ovennavnte forbindelse og dens farmaceutisk an-
vendelige syreadditionssalte har - som allerede navnt ovenfor
- monoaminooxidase (MAO)-hzmmende aktivitet. P& grund af
denne aktivitet kan disse forbindelser anvendes til behand-
ling af depressive tilstande og parkinsonisme.

Den MAO-hzmmende aktivitet af den her omhandlede
forbindelse, N-(2-aminoethyl)-pyridin-2-carboxamid, kan be-
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stemmes under anvendelse af standardmetoder. Saledes far
rotter indgivet forsggspraparatet p.o. To timer efter drzbes
dyrene, og den MAO-hazmmende aktivitet mdles i homogenater
af hjernen ifelge den i Biochem. Pharmacol. 12, 1439-1441
(1963) beskrevne metode, men under anvendelse af phenethyl-
amin (21072 moil-1"1) i stedet for tyramin som substrat.
For den ovennazvnte forbindelse i form af dihydrochloridet
fds der en EDgg-verdi pa 1,7 pmol pr. kg (p.o. til rotter)
og en LDgg-verdi pa >4000 mg pr. kg (p.o. til mus).

Den her omhandlede forbindelse og dens farmaceutisk
anvendelige syreadditionssalte kan anvendes som lzgemidler,
f.eks. i form af farmaceutiske prazparater. De farmaceutiske
prazparater kan anvendes oralt, f.eks. i form af tabletter,
laktabletter, dragées, hard- og blgdgelatinekapsler, oplegs-
ninger, emulsioner eller suspensioner. Anvendelsen kan dog
ogsa ske rektalt, f.eks. 1 form af suppositorier, eller
parenteralt, f.eks. i form af injektionsoplgsninger.

Til fremstilling af tabletter, laktabletter, dragées
og hardgelatinekapsler kan den ovennavnte forbindelse eller
et farmaceutisk anvendeligt syreadditionssalt deraf for-
arbejdes med farmaceutisk indifferente, uorganiske eller
organiske tilsaztningsstoffer. Som sadanne tilsaztningsstoffer
kan der f.eks. til tabletter, dragées og hardgelatinekapsler
anvendes lactose, majsstivelse eller derivater deraf, talk,
stearinsyre eller saltene deraf.

Til bledgelatinekapsler er f.eks. vegetabilske olier,
voksarter, fedtstoffer samt halvfaste og flydende polyoler
egnede som tilsztningsstoffer.

Til fremstilling af oplesninger og sirupper er f.eks.
vand, polyoler, saccharose, invertsukker og glucose egnede
som tilsztningsstoffer.

Til injektionsople¢sninger er f.eks. vand, alkoholer,
polyoler, glycerol og vegetabilske olier egnede som tilset-
ningsstoffer.

Til suppositorier er f.eks. naturlige eller hzrdede
olier, voksarter, fedtstoffer, halvflydende eller flydende
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polyoler egnede som tilsaztningsstoffer.

De farmaceutiske przparater kan desuden ogsa indeholde
konserveringsmidler, oplesningsformidlere, stabiliserings-
midler, fugtemidler, emulgeringsmidler, sedemidler, farve-
midler, aromatiseringsmidler, salte til zndring af det osmo-
tiske tryk, pufferstoffer, overtrazksmidler eller antioxidan-
ter. Prazparaterne kan ogsad indeholde andre terapeutisk verdi-
fulde forbindelser.

Den her omhandlede forbindelse samt dens farmaceutisk
anvendelige syreadditionssalte kan anvendes til bekzmpelse
eller forebyggelse af depressive tilstande og parkinsonisme.
Doseringen kan varieres inden for brede grznser og ma natur-
ligvis i hvert enkelt tilfzlde tilpasses de individuelle
givne forhold. I almindelighed vil en daglig dosis pa fra
ca. 10 til ca. 100 mg af en af disse forbindelser ved oral
indgivelse vare passende, idet dog den ovennavnte gvre granse
ogsd kan overskrides, hvis dette skulle vise sig at vzre
formdlstjenligt.

Den foreliggende opfindelse forklares narmere i de

fglgende eksempler.

EKSEMPEL, A
Gelatinestikkapsler & 5 mg

Sammensatning
1. N-(2-aminoethyl)-pyridin-

-2-carboxamid-dihydrochlorid 5,75 mg *)
2. Mzlkesukker, pulv. 80,25 mg
3. Majsstivelse 40,00 mg
4. Talk 3,60 mg
5. Magnesiumstearat 0,40 mg
6. Mazlkesukker, kryst. 110,00 mg

Kapselfyldvagt 240,00 mg

Fremstillingsmetode:
1-5 blandes og sigtes gennem en sigte med en maske-

vidde pa 0,5 mm. Derpa tilszttes 6, og der blandes. Denne
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pafyldningsferdige blanding fyldes i gelatinestikkapsler
med en passende storrelse (f.eks. nr. 2) og med en enkelt-
fyldvagt pa 240 mg.

*) svarer til 5 mg base

EKSEMPET. B
Tabletter &4 5 mg
Sammensatning
1. N-(2=-aminoethyl)-pyridin-
-2-carboxamid-dihydrochlorid 5,75 mg *)
2. Mzlkesukker, pulv. 104,25 mg
3. Majsstivelse 45,00 mg
4, Polyvinylpyrrolidon K 30 15,00 mg
5. Majsstivelse 25,00 mg
6. Talk 4,50 mg
7. Magnesiumstearat 0,50 mg
Tabletvagt 200,00 mg

Fremgangsmade:
1-3 blandes og sigtes gennem en sigte med en maske-

vidde pa 0,5 mm. Denne pulverblanding fugtes med en alkoho-
lisk oplgsning af 4 og ®ltes. Den fugtige masse granuleres,
torres og forarbejdes til en egnet kornstegrrelse. 5, 6 og 7
szttes efter hinanden til det teorrede granulat og blandes.
Den pressefardige blanding presses til tabletter med en
passende storrelse med en beregnet vagt pa 200 ng.

*) svarer til 5 mg base
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EKSEMPEL C
Gelatinestikkapsler & 10 mgq

Sammensztning:
1. N-(2-aminoethyl)-pyridin

-2-carboxamid-dihydrochlorid 11,82 mg *)
2. Mzlkesukker, pulv. 74,18 mg
3. Majsstivelse 40,00 mg
4. Talk 3,60 mg
5. Magnesiumstearat 0,40 mg
6. Mzlkesukker, kryst. 110,00 mg
Kapselfyldvagt 240,00 mg

Fremstillingsmetode:
1-5 blandes og sigtes gennem en sigte med en maske-

vidde pa 0,5 mm. Derefter tilsattes 6, og der blandes. Denne
pafyldningsferdige blanding fyldes i gelatinestikkapsler
med en passende sterrelse (f.eks. nr. 2) og med en enkelt-

fyldvegt p& 240 mg.

*) svarer til 10 mg base.

EKSEMPEL D
Tabletter & 10 mg

Sammensztning
1. N-(2-aminoethyl)-pyridin-

-2~carboxamid-dihydrochlorid 11,82 mg *)
2. Mzlkesukker, pulv. 103,18 ng
3. Majsstivelse 40,00 mg
4. Polyvinylpyrrolidon K 30 15,00 mg
5. Majsstivelse 25,00 mg
6. Talk 4,50 mg
7. Magnesiumstearat 0,50 mg

Tabletvagt 200,00 mg
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Fremgangsmade:
1-3 blandes og sigtes gennem en sigte med en maske-

vidde pd 0,5 mm. Denne pulverblanding fugtes med en alkoho-
lisk oplesning af 4 og zltes. Den fugtige masse granuleres,

5 tgrres og forarbejdes til en egnet kornsterrelse. 5, 6 og 7
sezttes efter hinanden til det te¢rrede granulat og blandes.
Den pressefzrdige blanding presses til tabletter med en
passende storrelse med en beregnet vagt pa 200 mg.

10 *) svarer til 10 mg base.
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PATENTEKRAV.

1. N-(2-Aminoethyl)-pyridin-2-carboxamid og denne
forbindelses farmaceutisk anvendelige syreadditionssalte til
anvendelse som terapeutisk virksomme stoffer, iszr som anti-
depressive midler eller anti-Parkinsonmidler.

2. Lzgemiddel, is®r antidepressivt middel eller anti-
-Parkinsonmiddel, k ende t egnet ved, at det inde-
holder N-(2-aminoethyl)-pyridin-2-carboxamid eller et far-
maceutisk anvendeligt syreadditionssalt deraf og et terapeu-
tisk indifferent tilsatningsstof.
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