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H vagy CH;,
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€gy adott esetben kldérral szubsztitudlt, 1-3 szénatomot

tartalmazé kétvegy&rtékid csoport, &s

X = H, kis szénatomsz&mi alkil, aril, halogén, CF,, CN, NH,,
SH, CNS, R;M, (R,0),P(0), R,C(O)M, ahol R, = alkil,
egyeneslanci vagy elagazd, 1-4 szénatommal, aril,
aralkil, alkaril,

M =0, S, R, = metil, etil, R, = alkil, 1-4 szénatommal,

fluoralkil, 1-4 szénatommal, vagy aril,
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Készitmény a gyapju- és hajhullds megeldzésére és/vagy

kezelésére

A taldlmany targya a gyapji- és hajhullas megeldzésére
és/vagy kezelésére szolgdld transzdermdlis terapids rendszer
(TTS) .

A szubsztituéit szilatrdnok hatékonysdga gyapju- és
hajndévesztd szerként a 26 15 654 szama német szabadalmi
leirdsbdl ismert. Ebben kilondsen a felhaszndlt vegylilet jO
elviselhetdségét emelik ki. A leirds szerint az alkalmazas
tdrténhet a tdplalékhoz vald hozzdadds utjan, ami kiléndsen
allatoknal indokolt, vagy pedig kendcsokkel vagy
szuszpenzidkkal vald beddrzsoléssel. Heti tdbbszdéri hasznalat
mellett a kezelési idd hénapokig tart. Mivel ennek soran a
paciens egyuttmikodésével kapcsolatos igények nagyok, tovabba
nehéz a ténylegesen bejuttatott hatdanyag mennyiségének
ellendrzése a kendcs vagy szuszpenzid felvitelének ismeretes
hatranyai miatt, a technika jelenlegi allasat nem tekinthetjuik
kielégitonek.

Ebbd1l kiindulva a taldlmanynak az a feladata, hogy az
alkalmazas Gj formdjat hozza létre, amely kikuszo6bdli a

szubsztitualt szilatranok felhaszndldsdnak ismertetett
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hdtrédnyait a gyapjG- és hajhullds megeldzésében és/vagy
kezelésében.
Ezt a feladatot Ugy oldjuk meg, hogy az alabbi képletnek

megfeleld szubsztitudlt szilatranokat
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tartalmazd készitményt egy transzdermalis terdpias rendszer
formdjaban allitjuk elod.
A fenti képletben
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H vagy CH,

N
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egy adott esetben kldérral szubsztitualt, 1-3 szénatomot
tartalmazé kétvegyértékid csoport, és
X = H, kis szénatomsza&miu alkil, aril, halogén, CF,, CN, NH,,

SH, CNS, R,M, (R,0),P(0), R,C(O)M, ahol



R, = alkil, egyeneslanci vagy elagaz6, 1-4 szénatommal, aril,
aralkil, alkaril, M = O, S
R, = metil, etil, R; = alkil 1-4 szénatommal, fluoralkil 1-4

szénatommal, vagy aril.

A TTS terdpids rendszerek egy vagy tobb hatdanyagot
tartalmaznak, amelyek eldre meghatdrozott sebességgel egy
adott iddn &t folyamatosan leadasra kerllnek egy kijeldlt
alkalmazasi helyen (Heilmann, Therapeutische Systeme -" Konzept
und Realisation programmierper Arzneiverabreichung, [Terapiéas
rendszerek: a szabalyozott gydégyszerleadds elve és
megvalésitdsal, 4. kiadds, Ferdinand Enke Verlag Stuttgart,
1984, 26.0.).

E terdpids rendszereken belil a taldlmany szerint a
transzdermidlis tapaszok egyebek koézdtt azért eldnyoOsek, mert a
szilatranok golydszerl molekula-alakjuk koévetkeztében
alkalmasak a bdrdén vald athatolésra

A tapasz formdjd TTS ismert a szakember szamara.
Alkatdérészei altaldban egy at-nem-eresztd hatsdéréteg, egy
ahhoz kapcsolédé hatdanyagtartdly, egyéb szabalyozd
mechanizmus hijan a hatéanyag leaddsat vezérld membran, egy
tapadast biztosit6é réteg a tapasznak a bdrhéz vald roégzitésére

és szukség esetén egy védoréteg, amely alkalmazas eldtt



eltavolitandé. Ha a hatdanyagtartdly maga is tapad, a TTS
eldallithatd olymdédon, hogy a hatdanyagot, a segédanyagot és a
tapaddst biztositd polimert megfeleld olddszerben homogén
médon eloszlatjuk, az oldatot a hdtsérétegre felkenjik, az
oldészert eltavolitjuk és a készitményt véddréteggel latjuk
el. A rétegek felvitelének sorrendje meg is fordithaté.

Elvben a tartéiy olvadékbdl is eldallithatb.

A talalmany szerint felhaszndlandé hatdanyagok
eldillitdsa a 25 22 982 szami német szabadalomban le van irva.
J6 elviselhetdsége miatt kiléndsen eldnyds az 1- (klormetil) -
szilatrdn és az 1-(etoxi)-szilatran.

A szilatran-csoportba tartozé hatdanyagok koézul legalabb
egynek a koncentraciéja a tartalyban 0,1-50 tomeg-%, eldnydbsen
3-25 témeg-%, és kiléndsen eldnydsen 5-15 témeg-%. Az egy
tapaszban 1évd adag a rétegvastagsaggal és a tartdaly
felliletének méretével allithatdé be, és egyebek kdzott a
paciens életkora és bdrfelulete, tovdbba a hajhullds tipusa és
mértéke alapjan hatdrozhatd meg.

Allatoknal valé felhaszndlds esetén hasonlé meggondolasok
lehetnek iranyadoék.

A szilatrantartalmd TTS egy hosszabb iddn at hasznalhatd

alkalmazasi forma a gyapji- és hajhullas megeldzésére és



kezelésére, amely lehetdvé teszi egyetlen alkalmazas
hatasidejének elnyujtasat hetekre és hénaqura, és egyben
biztositja a hatdanyag kivant adagolasat. A szilatranok
rendszerjelleg hatdsa ezenfelil elkerilhetdvé teszi a lokalis

alkalmazast.



Szabadalmi igénypontok

1. Készitmény a gyapji- vagy hajhullés megelodzésére

€s/vagy kezelésére, amely a S
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képlet szerinti szilatréan hatdéanyagot tartalmazza,

ahol

R = H vagy CH,,
Z = egy adott esetben kldérral szubsztitudlt, 1-3 szénatomot

tartalmazé kétvegyértékd csoport, &s

X = H, kis szénatomszamid alkil, aril, halogén, CF,, CN, NH,,

SH, CNS, R;M, (R,0),P(0), R,C(O)M, ahol R, = alkil,

egyeneslanci vagy eldgazd, 1-4 szénatommal, aril,

aralkil, alkaril,

M =0, S, R, = metil, etil, R, = alkil, 1-4 szénatommal,

fluoralkil, 1-4 szénatommal, vagy aril,



azzal jellemezve, hogy a készitmény transzdermalis

terdpias rendszer.

2. Az 1. igénypont szerinti készitmény, azzal jellemezve,

hogy tapasz.

3. A 2. igénypont szerinti készitmény, azzal jellemezve,
hogy a tapasz alkotdrészei egy at-nem-eresztd hatsdréteg, egy
azzal Osszekapcsolt hatéanyagtartdly, egyéb szabalyozod
mechanizmus hijan a hatéanyag leaddsat szabdlyozd membran, a
tapasznak a bdrhéz vald rogzitésére szolgald tapaddréteg, é€s

adott esetben egy a tapasz alkalmazédsa eldtt eltavolitandd

védoréteg.

4. Az 1.-3. igénypontok k6zul egy vagy tobb szerinti
készitmény, azzal jellemezve, hogy az 0,1-50 tdémeg-%,
eldnydsen 3-25 témeg-%, és kiloénodsen eldnydsen 5-15 tdmeg-%

hatbéanyagot tartalmaz.

5. Az 1.-4. igénypontok k&ézul egy vagy tdbb szerinti
készitmény, azzal jellemezve, hogy az hatdanyagként 1-

(klérmetil) -szilatrant tartalmaz.



6. Az 1.-4. igénypontok ko&zlil egy vagy tobb szerinti

készitmény, azzal jellemezve, hogy az hatdanyagként 1- (etoxi) -

szilatrant tartalmaz.
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