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Eljérds 9a,113-dikl6r-16a-metil 21 {diciklohexil-metoxi-karbonil-
-oxi)-pregna-1,4-dién-3,20-dion-tartalmi gyégyszerkészitmények

elddllitdsdra

(5T)KIVONAT

A taldlmény tdrgya eljsrds olyan gy6gyszerkészit-
mények €154llitasdra, amelyek hatéanyagként 9a,116-
-dikI61-16c-metil-21 {dicikiohexil-metoxi-karbonil-
-oxi)-pregna-1,4-dién-3,20- tartalmaznak. A taldl-

mény szerinti gy6gyszerkészitmények orlisan adagol-
va alkalmasak a vastagbél 4s a végbél gyulladdsos ere-

det( betegségeinek gydgyirdsira.




A taldlmény tdrgya eljirds 9a,116-diklér-16a-metil-
-21-(diciklohexil-metoxi-karbonil-oxi)-pregna-1,4-dién-
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cium-foszfétot, trikalcium-foszfétot, akrilsav-polime-
reket, metakrilsav-metakrilitot, zselatint, magnézium-

-3,?0-dionkgA ’\t/egg'iiletk) tl’d{t‘ﬁl‘ltl;ﬁ{,l ordlisan adagolhaté 5 -sztearégot, vizes vagy nenﬂ:-vizes vévéanyagokat, 4lla-
gyogyszerkészitmények elGallitdsdra. ti, novényi vagy szintetikus eredetd zsiradékokat,
Az A vegyiiletet a 2.462.443. sz. francia szabadal- paraffinszdrmazékokat, glikolokat, kiilonboz5 nedve-
mi lefrds ismerteti, ahol a termék helyi gyulladds- sit6, diszpergdlé vagy emulgedlészereket és konzer-
gatlé tulajdonsdga is le van frva. Ez a szabadalmi leirds vélészereket haszndlhatunk.
azt is emliti, hogy az A vegyilet ordlis iton adagolva 10 A lappangé kélika elleni kapsz,ulék’a 2.471.186.
inaktiv, tovdbbd azt, hogy a helyi gyulladdsgdtl6 akti- sz, francia szabadalmi leirds szerint készithetok.
l\gtilskkﬁgotg ngsséogié}flo kiilonosen aerosolokban va- léA talél](méx;y gzerinti g]yég}{lszerkészftmények ada-
almazdskor érdekes. goldsa a kezelendd személy allapotdtd] és betegségé-
A 2.462.443. sz. francia szabadalmi leirds terdpids nek komolysdgdtdl fiigg. Naponta dltaldban 1 é% 100
tertiletként az asztmdt, 6démdkat, dermatosist, puri- mg kozott, célszerlien 5 és 50 mg kozott, elénydsen
tist, az ekcéma kiilonboz6 formdit és a napslités okoz- 15 20 és 50 mg kozott viltozhat,
ta bor kivorosodést emliti. Péld4ul a kovetkezd kapszuldkat készitjik:
Felismertiik, hogy az A vegyiilet a végbél és a vas- A vegyiilet 10 mg
tagbél gyulladdsos megbetegedéseinek, példdul a vér- Segédanyagok, amennyivel a
zéses rectocoljtis €s a Crohn-féle betegség gydgyitd- végs3 mennyiség 120 mg
sdndl ordlisan adagolva nagyon jelentds aktivitdssal
rendelkezik. A vegyiilet 25 m,
A taldlmdny tdrgya tehdt eljdrds 9o,11p-dikl6r- 20 segégnyagok, amennyivel a s
-16a-metil-21-(diciklohexil-metoxi-karbonil-oxi)-preg- végss mennyiség 150 mg
na-l,4-dién-3,29-dion ({\ vegyiilet) targlalln’n'x_, oralisan
ad?golhaté gyogyszerkészitmények elGallitdsdra oly- 9¢,116-Dikl6r-16a-metil-21-(diciklohexil-metoxi-
médon, hogy a hatéanygiot olyan segédanyagokkal “karbonil-oxi)-pregna-1,4-dién-3,20-dion
és vivGanyagokkal keverjiik, amelyek lehetdvé teszik, 25 (A vegyiilet) farmakoldgiai vizsgélata;
?qtgy ia(j };lattan}%/ag a végbélben, illetve a vastagbélben
ejtse ki hatdsdt. . 200-250 g testsilyi him Sprague-Dawley patk4-
A taldlmdny szerinti gydgyszerkészitmények ordlis nyokat dinitro-klér-benzol 2,5%-0s alkoholos oldaté-
;dagglélshoz kUlOﬂOsefll a k?\l/)etkﬂfi f(';ll‘ﬂlc’lzlf(iﬂkkéﬂﬁ' val cutan alkalmazds tjdn szenzitivizdlunk, A 7. na-
et0k el: sima vagy cukorral bevont tablettdk, kapszu- n kivdlasztjuk azokat az dllatokat, amelyek hiper-
lékiéir?mﬁjlﬁ(’k’ vagy lappangd kélika elleni kap- 30 gz.;nzi,tivitést jmutatnak, és a kovetkezs tesZtet véggz-
szuldk formdjdban. ‘ ziik: ’

* A talilmdny tdrgya tehdt kozelebbrdl el{'ﬁrés olyan A hirom kovetkez8 napon intrarektdlis Gton 2 ml
gyogyszerkészitmények elddllitdsdra, amelyek ordlis 2,5%-o0s dinitro-kl6r-benzol oldatot adagolunk aceto-
adalgolasga allciaclfnafralcl,tkll)lllot?OSfﬂn tzﬂgtta vagy kap- nos-vazelinolajos elegy formdjdban. Ezzel egyidGben
A taldiminy serint ljiésban alkalmazott segéd- 35 " dlatokat o wiolst kenels utin 34 brdval meg:
és vivBanyagok lehetdvé teszik, hogy ordlis adagolds- oljiik, és a fekélyes karosodds mértékét kiértékeljiik.
kor a hat6anyag a tdpcsatorna nagy részén 4talakulds Az esetleges szervi kdrosfté hatds megitélése céljsbol a
nélkill 4tjusson, és hatdsit a vastagbélben, illetve a timuszt és a mellékveséket szintén eltdvolitjuk.
végbélben fejtse ki. Segédanyagként példdul talku- (Ez a teszt az A.A, Norris 4ltal az ,,Action of anti-
mot, laktézt, keményitét, keményitGszirmazékokat, 40  -colitic drugs on a guinea-pig model of immune
celuldzt, cellulézszﬁrr.nazékok?t, pohvunl-plrrohdpnt, colitis”, Agents and Action, 12, 1/2, 239242 1982/
kolloid szilicium-dioxidot, polietilén-glikolokat, dikal- helyen ismertetett médszer médositott viltozata.)

A kovetkez§ eredményeket kaptuk:
Vegyiilet Feké-  Timus  Mellékve-
dozisa lyes sulya sék silya
mgfkg patkd- mg mg
nyok
%
Kontroll 0 420124  4010,2
DNCB 72 349144  45t16
DNCB + A vegyiilet 20 28 377424 42102
DNCB+A vegyilet 50 14 345:17  41#1,5
DNCB + Dexamethasone 0,1 72 11716 30417
. DNCB + Prednisolone 50 100 109+11  31£27

2.



DNCB jelentése dinitro-klér-benzol

Az eredmények azt mutatjik, hogy az A vegyiilet
a fenti immun rectocolitis modellben tiszta aktivitdst
mutat, anélkill, hogy szervkdrosité hatdsa lenne. M4s-
részt a dexamethasone és a prednisolone a dinitro-
-kiér-benzol 4ltal okozott fekélyes kdrosodds ellen
hatéstalanok, és szervkdrosité hat4ssal rendelkeznek,
amint ez a timusz és a mellékvesék silysnak csokke-
nésébdl lithaté. )

SZABADALMI IGENYPONTOK
1. Eljdrés ordlisan adagolhatd, vastag- és végbél-
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-gyulladis ellen hatdsos gyégyszerkészitmények elddl-
litdsdra, azzal Jellemezve, hogyaz
ismert médon eld4llitott 9«,118-diklér-16a-metil-21-
{diciklohexil-metoxi-karbonil-oxi)-pregna-1 4-dién-
-3,20-dion-hatdanyagot segéd- és vivdanyagokkal osz-
szekeverve ordlis készitménnyé alakitjuk.

2. Az 1. igénypont szerinti eljdrds, azzal jel
lemezve, hogy tabletta vagy kapszula form4jdban
adagolhatd készitményt alakitunk ki,

3. Az 1.'vagy 2. igénypont szerinti eljdrds, azzal
jellemezve, hogy tabletta formdjiban adagol-
haté kész{tményt alakitunk ki.
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