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A talalmany targya szopogathat6 szilard adagolasi forma
gyulladt torok kezelésére, amely 2,5-20 mg flurbiprofent
tartaimaz cukoralap( vagy cukoralkohol-alap(i olvasztott
massza lehiitésével eldallitott cukorkaalapban dgy, hogy
amikor az adagolasi format az ezt igénylé beteg szajiire-
gébe adjak, és ezt elszopogatja, a szilard adagolasi for-

A leiras terjedelme 4 oldal

ma egy terapiasan hatasos mennyiségii flurbiprofent
szabadit fel a szajlregben oly médon, hogy a flurbipro-
fen a beteg gyulladt torkanak feliiletére jut.

A talaimany targya tovabba a fenti szilard adagolasi
forma alkalmazésa gyulladt torok kezelésére szolgalo
gyogyszer elballitasara.
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A talalmany targyat a flurbiprofen egy (j orvosi alkal-
mazasa képezi. A flurbiprofen — a 2-(2-fluor-4-
bifenilil)-propionsav — jol ismert nem szferoid gyulla-
dascsOkkent6 habzoanyag, melynek fajdalomesillapité
és lazcsOkkentd hatdsa is van. A flurbiprofenmolekula
ket enantiomer formaban létezik, és a flurbiprofen kife-
jezés a tovabbiakban jelentheti az egyes enantiomere-
ket és azok barmilyen aranyu keverékét, beleértve az
1:1 aranyu keveréket is, amelynek megnevezése a to-
vabbiakban racém flurbiprofen. A flurbiprofen lehet
gyogyszerészetileg elfogadhat6 séi formajaban vagy
szarmazeékai formajaban, mint példaul észterei forma-
jaban. A tovabbiakban az ilyen sék és észterek is be-
leértendék a flurbiprofen kifejezésbe.

A flurbiprofent és S(+)-enantiomerjét javasoitak a
foginy orvosi kezelésre szorul¢ allapotainak gydgyita-
sara.

Az EP 137668-A (Upjohn) szamt szabadalmi irat
leirja a flurbiprofen alkalmazasat alveolaris csontre-
szorpcio megelézésére és gatlasara.

Az EP 48656 1-A (Sepracor) szamu szabadalmi irat
leirja az S(+)-flurbiprofen alkalmazasat periodontalis
betegség kezelésére, és a betegséggel Osszefiiggs
csontvisszandvés elésegitésére. A periodontalis beteg-
ség lehet periodontitis, foginygyulladas és periodon-
tosis.

Mindkeét szabadalmi irat kifejezetten a foginy keze-
lését irja le, és nem vonatkozik a szajiireg mas ré-
szeire.

A taldlmany targya egyik szempontbdl 2,5-20 mg
flurbiprofent tartalmazé cukoralapu vagy cukoralko-
hol-alapu olvasztott massza leh(itésével elGallitott cu-
korkaalapba oly modon foglalt szopogathaté szilard
adagolasi forma gyulladt torok kezelésére, hogy amikor
az adagolasi format az ezt igényl$ beteg szajiiregébe
adjuk, és ezt elszopogatja, a szilard adagolasi forma
egy terapiasan hatasos mennyiségii flurbiprofent sza-
badit fel a sz4jliregben oly mddon, hogy a flurbiprofen
a beteg gyuliadt torkanak feliiletére jut.

Egy tovabbi szempontbol a talaimany targya cukor-
alapu vagy cukoralkohol-alap( olvasztott massza lehii-
tésével eldallitott, 2,5-20 mg flurbiprofent tartalmazo
szopogathaté szilard adagolasi formaju gydgyszerké-
szitmény alkalmazasa gyulladt torok oly médd kezelé-
sére szolgald gydgyszer elballitasara, hogy az ezt
igényld betegnek szajiiregébe adasakor a szilard ada-
golasi forma egy terapiasan hatasos mennyiségii flur-
biprofent szabadit fel a szajiiregben oly médon, hogy a
flurbiprofen a beteg torkanak feliiletére jut.

A szilard adagolasi forma elénydsen 5-12,5 mg
flurbiprofent tartaimaz.

A szilard adagolasi forma lehet cukorka. A ,cukor-
ka" kifejezés alatt értiink a tovabbiakban minden olyan
adagolasi format, amelyek eldallitasa soran a terméket
egy cukoralapu vagy cukoralkohol- (példaul szorbit)
alapu, a hatéanyagot tartalmazé olvadék hiitésével
alakitjuk ki. Az elényds szilard adagolasi forma egy cu-
korka, amelyet egy cukorbdl, folyékony gliikézbal, flur-
biprofenbél és egyéb adalékokbol allo, melegitett cu-
korkaalap hiitése altal alakitunk ki.
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A terdpiasan hatasos mennyiséget a normal felnétt
ddzis 5-40 szazalékanak talaltuk, ha lenyelés Utjan ad-
juk szisztémas gyulladasgatié és/vagy fajdalomcsillapi-
to hatas elérése érdekében. Ezért a flurbiprofen
mennyisége a gyodgyszerkészitményben 2,5-t4l
20 mg-ig, elénydsen 5-t61 12,5 mg-ig terjedhet. Ahol a
flurbiprofen egy gydgyszerészetileg elfogadott séjat al-
kalmazzuk, ott az alkalmazott s6 mennyiségét tgy kell
megvalasztani, hogy a kivant mennyiségii flurbiprofent
biztositsa. Alkaimas sok lehetnek az alkalifémekkel
kepzett sok, példaul a natriumsé vagy az aminosavak-
kal kepzett sk, mint példaul a flurbiprofen lizin-, argi-
nin- vagy megluminsoi.

Vérhatéan a flurbiprofen, mas nem szferoid gyulla-
dasgatickhoz hasonloan, egy kellemetlen égetd érzést
kelt a szdj hatsé részében, ha a szajban marad. Ez
egyértelmiien elfogadhatatian lenne a kezelés alatt allo
beteg szamara. Meglep médon azonban tgy talaltuk,
hogy ilyen elfogadhatatlan égeté érzés nem tapasztal-
hatd, amikor a jelen taldlmanyt gyulladt torok kezelésé-
re hasznaljuk, viszont a beteg torokgyuliadési tinetei
enyhiilnek.

A szilard adagolasi formak eldallithatdak a cukor-
kak el6allitdsa kapcsan jol ismert modszerekkel, és tar-
talmazhatnak mas ilyen adagolasi formakban ismert
adalék anyagokat, mint példaul savassagszabalyozé-
kat, fed6anyagokat, stabilizalészereket, pufferokat, ize-
sitéket, édesitdszereket, szinezékeket és tartsitosze-
reket. Példaul a taldlmany szempontjabdl eldnyds szi-
lard adagolasi formak el6allithatoak cukorkak formaja-
ban, egy cukorkaalap (példaul cukor és folyékony glii-
koz egy keveréke) vakuum alatti melegitésével a vizfe-
lesleg eltavolitdsa érdekében, majd a tébbi kompo-
nensnek a keverékhez torténd hozzakeverésével. Ez-
utan az igy kapott keveréket folytonos, hengeres
masszava hizzuk, amelybdl az egyes cukorkak ké-
szlinek. A cukorkékat ezutan lehatjiik, szemrevétele-
zéssel ellendrizziik, és alkalmas csomagolasba cso-
magoljuk. Az alkalmas csomagolas egyik formaja egy
vizet at nem ereszt6 anyagbdl [példaul poli(vinil-klo-
rid)-bol] késziilt buborékcsomagolas, amely egy fém-
bél, példaul aluminiumbol késziilt félidval zarhato le.
A beteg a cukorkat olyan médon tavolitia el a csoma-
golasbdl, hogy a buborékra nyomast gyakorolva a cu-
korkaval atszakitja a fémfoliat, és azon keresztiil kive-
szi azt a csomagolasbdl. A cukorkét altalaban elszopo-
gatja a beteg a flurbiprofen felszabaditdsa érdekében.

A talalmany alkalmazasa szempontjabél elényds
formak olyan készitmények, amelyeket a beteg elszo-
pogathat, és amelyekbdl a flurbiprofen lassan szabadul
fel. A flurbiprofen ezutan atmegy a torok nyalkahartya-
jan, ahol egy része abszorbealddik, és helyi enyhiilést
biztosit. A nem abszorbealt flurbiprofent ezutan a beteg
lenyeli, és az bekerlll a véraramba. Az ilyen médon ab-
szorbealt flurbiprofen szisztémasan hathat, és fajda-
lomesillapit6, gyulladasgatlo és lazesillapité hatast valt-
hat ki az enyhiilés mellett, amely a flurbiprofennek a to-
rok nyalkahartyajan torténd helyi alkalmazasabd! ered.

A taldlmanyt a kévetkez6 példakkal szemléltetjiik,
amelyek csak példaként szolgalnak.
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1-4. példak tatott, a tablazatban milligrammban megadott témeg-
Olyan cukorkékat készitiink, amelyek a kovetkezé ben.
Osszeteviket tartalmazzak az egy cukorkara vonatkoz-
1. példa 2. példa 3. példa 4. példa
Racém flurbiprofen 25 5 8,75 12,5
Aroma (cseresznye) 7,05 7,05 7,05 7,05
Kalcium-karbonat 7.5 7.5 75 7,5
Szilicium-dioxid (Aerosil 300) 0,75 0,938 0,94 1,5
Szilard rész a cukor és folyékony gli- 2350-ig 2350-ig 2350-ig 2350-ig
kéz 1:1 aranyd keverékeébél
A cukor és a folyékony glitkoz keverékét 140 °C-ra . .
melegitjiik, és vakuum segitségével csokkentjik a ke- 8.pelda | 9.példa
verék viztartalmat. Egy lezart reaktortartalyban hozza- Aroma (narancs) 1,645 1,645
adjuk az aromat. A flurbiprofent, a szilicium-dioxidot )
. ey 2 . . .. Mentaolaj 2 2
(folyassegitd) és a kalcium-karbonatot dsszekeverjik, 20 ’
és a keveréket a tobbi osszetevéhéz adjuk. Az igy ka- Aszpartam 4 4
pott keveréket lehitjiik, és folytonos, hengeres Kalcium-karbonat 75 75
masszava alakitjuk, amelybél az egyes cukorkak ké- Szilicium-dioxid (Aerosil 300) 0,94 1,5
szu'lln.ek.“A’cukorkakat 'ezutan szemrevételezessel el- Szilard rész a cukor és folyé- | 2350-ig 2350-ig
lendrizziik és csomagoljuk. 25 | ony gliikéz 1:1 aranyu keve-
Az ityen médon el8allitott cukorkak kellemes iz, sta- rékébél
bil &s hatasos kezelést biztositanak a torokgyulladasra.
5-7. példak 10. és 11. példa
Az 1-4. példakban leirtakhoz hasonlé médon olyan 30 Az 1-4. példakban leirtakhoz hasonié médon olyan

cukorkakat keészitiink, amelyek a kdvetkezé 6sszeteve-
ket tartalmazzak az egy cukorkara vonatkoztatott, a
tablazatban milligrammban megadott témegben.

cukorkakat készitiink, amelyek a kdvetkez dsszetevs-
ket tartalmazzak az egy cukorkara vonatkoztatott, a
tablazatban milligrammban megadott témegben.

8. és 9. példa

Az 1-4. példakban leirtakhoz hasonlé médon olyan
cukorkakat készitiink, amelyek a kévetkezé 6sszetevé-
ket tartalmazzak az egy cukorkara vonatkoztatott, a

tablazatban milligrammban megadott témegben. 55
8. példa 9. példa 12. példa 13. példa
Racém flurbiprofen 5 12,5 Racém flurbiprofen 5 12,5
Levomentol 1,551 1,551 60 Levomentol 4 4

5.példa | 6.példa | 7.példa | 35 10. példa | 11.példa
Racém flurbiprofen 5 8,75 12,5 Racém flurbiprofen 5 12,5
i Levomentol 4 4 4 Levomentol 4 4
Aroma (narancs) 1,645 1,645 1,645 1 a0 Aroma (narancs) 1,645 1,645
Aroma (grépfrut) 2,5 2,5 2,5 Aroma (citrom) 25 25
7Nétrium-szacharinét 2 2 2 Aszpartam 4 4
Kalcium-karbonat 7.5 75 7.5 Kalcium-karbonat 7,5 7,5
Szilicium-dioxid (Aerosil 0,94 1,22 1,5 45 Szilicium-dioxid (Aerosil 300) 0,94 1,5
300) Szilard rész a cukor és folyé- | 2350-ig | 2350-ig
Szilard rész a cukor és 2350-ig | 2350-ig | 2350-ig kony gliikéz 1:1 aranyd keve-
folyékony gliikéz 1:1 ara- rékébol
nyu keverékébdl
50 12. és 13. példa

Az 1-4. példakban leirtakhoz hasonlé médon olyan
cukorkakat készitlink, amelyek a kdvetkez6 dsszetevé-
ket tartalmazzak az egy cukorkara vonatkoztatott, a
tablazatban milligrammban megadott tmegben.




1 HU 225 235 B1 2

Tablazat (folytatas)
12.példa | 13.példa

Aroma (citrom) 25 2,5
Aszpartam 4 4
Kalcium-karbonat 7.5 7,5
Szilicium-dioxid (Aerosil 300) 0,94 1,5
Szilard rész a cukor és folyé- | 2350-ig 2350-ig
kony gliikéz 1:1 aranyu keve-
rékébdl

A kezelés hatasossagat olyan klinikai vizsgalatok
segitségével bizonyitottuk, amelyek soran a 2., 3. vagy
4. példak egyikében leirt készitmények kézill egyet
vagy placebdt adtunk a torokgyulladasos betegeknek.
A beteget ezutdn megkértiik, hogy értékelje a kezelés
hatasossagat olyan paraméterek alapjan, mint példaul
a torokgyulladassal kapcsolatos fajdalom enyhiilése, a
torok duzzadtsaganak csokkentése és/vagy a nyelés
konnyebbé valdsa a kezelés utan. A betegeket klinikai
orvos is megvizsgalta a tonsillopharyngitis mennyisé-
gének meghatarozasa érdekében.
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SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Szopogathat6 szilard adagolasi forma gyulladt
torok kezelésére, amely 2,5-20 mg flurbiprofent tartal-
maz cukoralapt vagy cukoralkohol-alapu olvasztott
massza lehiitéséve! elSallitott cukorkaalapban ugy,
hogy amikor az adagolasi format az ezt igénylé beteg
szajlregébe adjuk, és ezt elszopogatja, a szilard ada-
golasi forma egy terdpiasan hatasos mennyiségi flur-
biprofent szabadit fel a szajliregben oly médon, hogy a
flurbiprofen a beteg gyulladt torkanak feliiletére jut.

2. Az 1. igénypont szerinti szilard adagolasi forma,
amely 5-12,5 mg flurbiprofent tartalmaz.

3. Cukoralapt vagy cukoralkohol-alapt olvasztott
massza lehitésével elGallitott, 2,5-20 mg flurbiprofent
tartalmazo, szopogathaté szildrd adagolasi formaja
gyogyszerkészitmény alkalmazasa gyulladt torok oly
moda kezelésére szolgalo gyogyszer elballitasara,
hogy az ezt igényl6 beteg szajliregébe adasakor a szi-
lard adagolasi forma egy terapiasan hatasos mennyi-
segu flurbiprofent szabadit fel a szajtiregben Ggy, hogy
a flurbiprofen a beteg torkanak feliiletére jut.

4. A 3. igénypont szerinti alkalmazas, amelyben a szi-
lard adagolasi forma 5-12,5 mg flurbiprofent tartalmaz.

Kiadja a Magyar Szabadalmi Hivatal, Budapest
A kiadasért felel: Térdcsik Zsuzsanna f6osztalyvezets-helyettes
Windor Bt., Budapest
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