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Farmaceuticky alebo veterinarny prostriedok obsahuje
krémovy zaklad a terapeutické &inidlo, ktorym je vépe-
natd sol’ mupirocinu alebo jej dihydrét. Krémovy za-
klad obsahuje 45 az 60 % hmotnostnych mineralneho
oleja; 5 a% 15 % hmotnostnych jedného alebo viacerych
mastnych alkoholov alebo esterov mastnych kyselin; 4
a? 8 % hmotnostnych polyoxyetylénéterového alebo
esterového surfaktantu a 20 az 35 % hmotnostnych vo-

dy.
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Oblast’ techniky

Farmaceuticky alebo veterinany prostriedok obsahuju-
ci krémovy zaklad, ktory d’alej obsahuje mineralny olej,
jeden alebo viac mastnych alkoholov alebo esterov mast-
nych kyselin, polyoxyetylénéter alebo esterovy surfaktant a
vodu.

Predkladany vynéalez sa zameriava na nové pripravky
na pouzitie ako nosile terapeutickych zlicenin. Najmi sa
zaobera takzvanymi "krémami" pouZivanymi ako vehiku-
lum na povrchovt aplikéciu Geinnych terapeutickych &ini-
diel, ako su antibiotika.

Deteraj3i stav techniky

V EP-A-0 069 423 (Gist-Brocades) st opisané tzv.
"mastné krémy" pre povrchové farmaccutické prostriedky,
ktoré obsahuju 50 az 80 % hmotnostnych mastnych latok,
1,5 az 5 % hmotnostnych hydrofilného, neiénového sur-
faktantu a terapeutické &inidla. Vyhodné prostriedky obsa-
huji cetylstcarylalkohol, tekuty parafin, biely makky para-
fin a cetomacrogol 1000.

V EP-A-0 251 434 (Beecham Group) st opisané medzi
inymi rézne krémové prostriedky obsahujice antibiotikum
mupirocin. Jeden z nich obsahuje 1 az 3 % hmotnostné
mupirocinu (alebo jeho soli), 25 aZ 60 % hmotnostnych te-
kutého parafinu, 20 az 50 % hmotnostnych vody a 3 aZ
30 % hmotnostnych emulgatora. V priklade 6 vynalezu sa
opisuje krém obsahujici tekuty parafin (42 %), stearylal-
kohol (16,4 %) a cetomacrogol 1000 (3,6 %y).

Povrchové antibakteriilne prostriedky obsahujiice mu-
pirocin s vo Velkej Britanii dostupné na trhu od firmy
Beechem Research Laboratories pod obchodnymi nazvami
Bactroban mast’ a Bactroban Nasal. Prvy uvedeny produkt
je mast’ obsahujiica polyetylénglykolovy zaklad rozpustny
vo vode, kym druhy produkt obsahujc vépenati sol’ mupi-
rocinu v mastovom zéklade z bieleho mikkého parafinu s
obsahom glycerinesteru.

Podstata vynilezu

V Sirokej 8kale prostriedkov opisanych, bola nijdena
uizka skupina prostriedkov, ktoré maji zlepsené kozmetické
vlastnosti, v porovnani s prvotnymi prostriedkami.

Podra predkladaného vynélezu sa poskytuje farmaceu-
ticky alebo veterinarny prostriedok, obsahujici krémovy
zaklad a terapeutické ¢inidlo, ktorym je vapenata sol’ mupi-
rocinu alebo jej dihydrdt v mnozstve | az 3 % hmotnost-
nych. Krémovy zéklad obsahuje:

45 az 60 %, vyhodne 50 aZ 55 % hmotnostnych mineralne-
ho oleja;

5az 15 %, vyhodne 5 az 10 % hmotnostnych jedného ale-
bo viacerych mastaych alkoholov alebo esterov mastnych
kyselin;

4 az 8 %, vyhodne 5 az 7 % hmotnostnych polyoxyetylé-
néterového alebo esterového surfaktantu a

20 az 35 %, vyhodne 25 az 35 % hmotnostnych vody.

Percentd v uvedenom prostriedku sa vztahuji na cel-
kovti hmotnost' prostriedku.

Minerédlny olej a mastny alkohol alebo ester spolu
vhodne predstavuju 50 az 75 %, vyhodne 55 a7z 70 %, vy-
hodnejie 55 az 65 % hmotnostnych prostricdku. Vyhodne

je pomer minerdlneho oleja k mastnému alkoholu alebo
esteru v rozmedziod 1 : 3do 1 : 12, vyhodne od 1 : 5 do
1 : 11, podla hmotnosti.

Terapeutickym Cinidlom mdze byt akékolvek &inidlo
uginné pri povrchovej aplikacii. Ako antibiotikum vhodné
na povrchovi aplikdciu mozno zvlast spomenit’ mupiro-
cin, hlavne jeho vapenati sol’, najmé vo forme dihydratu.
Mupirocin alebo jeho sol’ sa vhodne nachadzaji v pros-
triedku v 1 a7 3 % hmotnostnych, bezne asi v 2 % (vyjad-
rené ako hmotnost’ vol'nej kyseliny).

Termin "minerélny olej", v tomto pripade predstavuje
ktorvkolvek olej vhodny na pouZitie v povrchovom farma-
ceutickom alebo veterindrnom prostriedku a zahrnuje mi-
neralny olej USP, svetly mincralny olej NF, tckuty parafin
BP a svetly tekuty parafin BP. Zvla3t vhodny je minerdlny
olej znamy ako minerdlny olej USP.

Ako mastny alkohol alebo ester moZno pouzit’ ktord-
kol'vek z latok bezne pouzivanych vo farmaccutickych ale-
bo veterinarnych prostriedkoch, ako su stearylalkohol, ce-
tylalkohol, cetylstearylalkohol, myristylalkchol a glyce-
rinmonostearat. Vhodné je pouzitie zmesi stearylalkoholu a
cetylalkoholu.

Ester polyoxyetylénu alebo alkohol pouZity v tomto
vyndleze ma funkciu neiénového surfaktantu. Ako bolo
naznatené v citovanom EP-A-O 069 423, mohlo by byt
vyhodné, aby surfaktant mal hodnotu HLB 14 alebo viac.
Vyhodné latky zahrnuji menocetylétery polyoxyetyléngly-
kolu, ako je napriklad latka predavana pod obchodnym na-
zvom Cetomacrogol 1000 a monostearaty polyoxyetylén-
sorbitanu, ako je napriklad latka pred4dvana pod obchod-
nym nazvom Polysorbat 60 alebo monooleaty polyoxyety-
lénsorbitolu predavané pod obchodnym nazvom Tween 80.

Pripravok podla tohto vynalezu mdZe tiez zahrfiovat
malé mnoZstvd beznych aditiv , akymi su modifikatory
viskozity, napriklad xantnova Zivica v mnoZstve asi 0,2 %
hmotn. a konzervainé latky, ako fenoxyetanol alebo ben-
zylalkohol vratanc ich zmesi. TicZ mdZe byt pre niektoré
terapeutické ¢inidla nevyhnutné, aby bol pridany pufer na
udrZanie vhodného pH. Vyhodné prostriedky v predklada-
nom vynéleze obsahuju 50 a2 55 % hmotnostnych mineral-
neho oleja, vyhodne mineralneho oleja USP; 5 az 10 %
hmotnostnych mastného alkoholu alebo esteru, vyhodne
cetylalkoholu alebo stearylalkoholu alebo ich zmesi; 5 az
7 % hmotnostnych polyoxyetylénéterového alebo estero-
vého surfaktantu, vyhodne monocetyléteru polyetyléngly-
kolu, ako je cetomacrogol 1000; 25 az 35 % hmotnostnych
vody a 1 aZ 3, vyhodne asi 2 % hmotnostné (vyjadrené ako
hmotnost’ volnej kyseliny) vapenatej soli mupirocinu, naj-
mi jeho soli vo forme dihydratu.

Krémovy ziklad mozno pripravit beznymi technikami,
dobre znamymi odbornikom v oblasti. Vo vieobecnosti
vhodny postup zahrnuje zmie$anie réznych zloZiek krému
v primeranych pomernych mnoZstvach, v akomkol'vek T'u-
bovolnom poradi a potom, v pripade potreby, sa upravi pH
na poZadovani hodnotu. Napriklad zlozky zakladu moZno
zmiedat’ pri zvydenej teplote, napriklad pri 60 az 70 °C,
kym sa nevytvori emulzia. Terapeutické &inidlo moZno
pridat’ po vychladnuti z emulgovaného krémového zakladu
alebo polas miedania, ak je toto ¢inidlo stabilné proti pou-
Zitym teplotam.

Prostriedky podl'a vynélezu si urené na farmaceutické
alebo veterinarne pouZitie. Prostriedky mozZno v pripade
potreby poskytnit’ v sterilnej podobe, zavedenim beZného
sterilizaéného kroku do spomenutého postupu. Alternativ-



SK 280222 B6

ne moZno sterilné zlozky zmie3at’ za aseptickych podmie-
nok.

Z dalSieho aspektu predkladany vynalez poskytuje
farmaceutické alebo veterinarne prostriedky na pouZitie v
terapii.

Na doplnenie, v d'alSom aspekte tohto vynalezu, kré-
movy zéklad per se, ako jc opisany, mdZe byt pouZity bez
pritomnosti terapeutického ¢inidla ako hydratatny krém a-
lebo emoliencium.

Nasledujiice priklady predstavuji prostriedky v siilade
s vynalezom.

Priklady uskutonenia vynilezu

Priklad 1

% hmotnostné
mineralny olej USP 54,9
monocetyléter* polyetylénglykolu (1000) 5,0
stearylalkohol NF 35
cetylalkohol NF 35
cenoxyetanol 0,5
vapenata sol' mupirocinu 24
Xantanova Zivica 0,2
purifikovana voda 30,0
Priklad 2

% hmotnostné
mineralny olej USP 51,9
monocetyléter polyetylénglykolu (1000) 6,0
stearylalkohol NF 35
cetylalkohol NF 35
fenoxyetanol 0,5
benzylalkohol 1,0
vdpenata sol’ mupirocinu 24
xantanova Zivica 0,2
purifikovana voda 31,0
Priklad 3

% hmotnostné
mineralny olej USP 50,9
monocetyléter polyetylénglykolu (1000) 6,0
stearylalkohol NF 35
cetylalkohol NF 35
fenoxyetanol 0,5
benzylalkohol 1,0
vépenata sol’ mupirocinu 2,4
xantanova Zivica 0,2
purifikovand voda 32,0

PATENTOVE NAROKY

1. Farmaceuticky alebo veterindrny prostriedok obsa-
hujici krémovy zaklad a terapeutické ¢inidlo, ktorym je
vapenata sol' mupirocinu alebo jej dihydrat v mnoZstve 1
az3 % hmotnostnych,vyznadéujtaci sa
t ¥y m, Ze krémovy zéklad obsahuje:

45 az 60 % hmotnostnych minerélneho oleja;

5 az 15 % hmotnostnych jedného alebo viacerych mas-
tnych alkoholov alebo esterov mastnych kyselin;

4 az 8 % hmotnostnych polyoxyetylénéterového alebo este-
rového surfaktantu a

20 aZ 35 % hmotnostnych vody.

2. Farmaceuticky alebo veterinarny prostriedok podla
nirokul,vyznalujici sa tym,Z ob-
sahuje 50 aZ 55 % hmotnostnych mineralneho oleja.

3. Farmaceuticky alebo veterinarny prostriedok podra
nirokul alebo2, vyznadujici sa tym,
Ze obsahuje 5 aZ 10 % hmotnostnych jedného alebo viace-
rych masmych alkoholov alebo esterov mastnych kyselin.

4. Farmaceuticky alebo veterinarny prostriedok podra
ktoréhokol'vek z ndrokov 1 a2 3, vyzna&ujici
sa tym, Z¢ v iom mastné alkoholy si zmesou stea-
rylalkoholu a cetylalkoholu.

5. Farmaceuticky alebo veterinarny prostriedok podla
ktoréhokol'vek z nirokov 1 a¥ 4, vyzna du ji ci
sa tym, 7 obsahuje 5 az 7 % hmotnostnych polyo-
xyetylénéterového alebo esterového surfaktantu.

6. Farmaceuticky alebo veterinarny prostriedok podfa
ktoréhokolI'vek z ndrokov 1 a% 5, vyzna&ujuci
sa tym, Zc surfaktantom je monocetyléter polyety-
lénglykolu.

7. Farmaceuticky alebo veterinarny prostriedok podla
ktoréhokolvek z nirokov 1 aZ 6, vyzna&uji ci
sa tym,Ze obsahuje 25 az 35 % hmotnostnych vody.

8. Farmaceuticky alebo veterindmy prostriedok podla
ktoréhokol'vek 7z narokov 1 a2 7, vyzn a & u juei
s a ty m,Ze dalej obsahuje konzerva¢ni latku vybratn
z fenoxyetanolu alebo benzylalkoholu alebo z ich zmesi.

9. Farmaceuticky alebo veterindmny prostriedok podl'a
ktoréhokol'vek z nérokov 1 a2 8, vyzna & ujii ¢ i
sa ty m,Z dalej obsahuje modifikator viskozity.

10. Farmaceuticky alebo veterinarny prostriedok podla
naroku9,vyznadujdaci sa tym, e mo-
difikator viskozity je xantanova Zivica.

11. Farmaceuticky alebo veterinarny prostriedok podra
niroku 10, vyznadujhci sa tym, Z
mnoZstvo xantanovej Zivice v prostriedku je 0,2 % hmot-
nostnych.

12. Farmaceuticky alebo veterinarny prostriedok podl'a
narokul,8azll,vyznatujuici sa tym,
Ze obsahuje 2,4% hmotn. dihydratu vipenatej soli mupiro-
cinu, 50,9 % hmotn. minerdlneho oleja, 6 % hmotn. mono-
cetyléter polyetylénglykolu, 3,5 % hmotn. stearylalkoholu,
3,5 % cetylalkoholu, 0,5 % hmotn. fenoxyetanolu, 1 %
hmotn. benzylalkoholu, 0,2 % hmotn. xantinovej Zivice a
32 % hmotn. purifikovanej vody.

13. Farmaceuticky alebo veterinamy prostriedok podla
ktoréhokol'vek z predchadzajucich narokov na poutitie ako
lietivo.
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