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MEMORIA DBSCRIPTIVA
para solicitar
PATENTE DE INVENCION
en
EsSPANA ;3;:
por VEINTE afios

& nombre de BOOTS PURE DRUG COMPANY LIMITED, entidad britani‘g, es-
tablecide en Station Street, Nottinghem, Inglaterra, por:

“UN METODO PARA LA PRODUCCION DE UNA COMPOSICION PARA COLIRIOS
ACUOSA, ESTABLE"
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Este invencidn se refiere a un método para la produccidn
de nuevas composiciones que resulitzn ser valioses en el tratamiento
de ciertas infecciones bacterienas gue se presentan en medicine clf-
nica.

Ia invencidn consiste en la produccién de nueves composi-
clones que son apropledes pare uso en la medicacidn de los o0jos y gue
contlienen una sel soluble en el agua de la p-sulfamidobengemidina como
ingrediente activo en un vehfculo acuoso que contiene un agente es-
pesante. Se ha visto que estas composiciones son valiosas en el tra-

tamiento de une amplia gama de infecciones bacterianas de los ojose.
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Se ha encontrado que disolviendo una sal acuo-solu
ble de la p-sulfamidobenzamidine en un vehfculo scuoso que
contenge un égente espesante y un agente tal como glicerins
que se emplea para ajustar el tono de la solucidn, se produ=-
ce una composicidn gue es compatible conrn las secreciones ne-
turales del ojo humano y que, por lo tanto, ese puede usar
como colirio, (gotas pare los 0jos).

Preferiblemente, el vehfculo acuoso contiene tam—
bidn un agente bacteiostdtico.

Como agente espesente es preferible usar metil-
celulosa o un derivedo de ella en una concentracidn que se
controla por la viscosided particular requeride en la solu-
¢idn finel, pero que, preferiblemente, es del orden de 0,5
por ciento peso/volumen, Por el uso de tales agentes espesan-
tes ademds de la cantidad requeride de un agenta tal como
glicerina que se emplea para ajustar el tono de le solucidn,
se producen composiciones que son compatibles con las seore-
clones naturales de los ojos, es decir, eoluciones que al in-
troducirlas en el o0jo no estimulan un aumento de la secre-
cidén natural. Esto es importante puesto gque tal estimula-
cidn servirfa para quitar la solucidn terapeutica, en forma
de ldgrimas, del ojo, por dilucidn y expulsidn.

Los agentes bacteiiostdticos que se emplean en lag
composiciones para colirios de la invencidn pueden ser cusl-
quiera de los gque se pueden emplear con segurided en contec-
to con el ojo humano y gue son compatibles con los agentes

espesantes del tipo de la metil-celulosa y que son conocidos
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en el arte. Sin embargo, nosotros preferimos usar un egente
bacteriostdtico del tipo del amonio cuaternarioy por ejemple
"Cetrimide, B.P." (mezcla de bromuros de alquil-amonic, pre-
parade condensando bromuro de cetilo téonico con trimetilemi-
naj).

De acuerdo con e sto, la presente invencidn compren—
de un método pera la produccidén de una composicidn de coli-
rio acuosa estable que consiste en disolver une sal soluble
en el ague de p-sulfamidobenzemidine en un vehiculo acuoso
que contenga un agente espesahte ¥y un agente tal como giioé;'
rina para sjustar el tono de la solucidn., Preferivlemente, el
vehfculo acuoso contiene tembién un asgente bacteriostdticoe

El pH de les composiciones pare colirios de la
invencidn es de particular importencia tento desde el punto
de vista da la posibilidad de irritacidn y otros efectos da-
fiinos al ponerse en contaeto con los ojos, como del de la es-
tabilidad de las soluciones. Asi, pues, hemos encontredo que
en cuanto a la estabilided el pH de las composiciones pare
colirios no debe ser mayor de T,0 y preferiblemente debe ser
menor de 7,0.

81 es necesario se puede afiadir un deido débil tel
como el dcido bdérico a la composicidn para reguler el pH. El
1fmite inferior de pH de las soluciones viene dictado por la
consideracidn del posible efecto de las soluciones sobre el
ojo humano. Asi{, se havisto que las composi ciones preparadas
de acuerdo con la invencidn que tienen un pH tan bajo como de
4,0 se pueden emplear en una medicacidn sin ocasionar efectos

perjudiciales en el 0jo humanoe.
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Las sales de la p-—sulfamidobenzemidina que se pue-
den emplear en las composiciones de la invencidn son sdles
solubles en el agus formadas empleando por ejemplo deidos mi-
nersles o écidos alifdticos inferiores e incluyen el clorhi-
drato. La concentracidén de ingrediente activo que se puede
emplear en las composicliones de la invencidn pueden veriar
de acuerdo con la medicacidén particuler que se precise. &sf,
se he encontrado conveniente emplear soluciones que contienen
del orden de 5 % peso/volumen de ingrediente activo si bien
el 1fmite superior de concentracidn de ingrediente activo que
se puede emplear estd limitedo Unicamente por la solubilided
de la sal empleada. A

_ Los siguientes e jemplos no limitativos ilustran
las composiciones de la invencidn:
Ejemplo 1

Una solucidn apropiade pare uso en forma de coli-
rio se prepare & base de los ingredientes siguientes:
Clorhidrato de p-sulfamidobnezamidinas 5,0 partes en peso.

Glicerina B.P. (Britiseh Pharmecopaea) 1,5 " 4 volumen.
Metil-celulosa 0,5 " " Pe80.
"Cetrimide B.P." 0,01 " L
Agus d estilade hastae hacer 100 " " volumen.
Ejemplo 2.

Se prepare una solucidn apropiade para uso en fore
me de colirio gque contiene los siguientes ingredientes:

Clorhidrato de p-sulfamidobenzamidinas 5,0 partes en peso.

Glicerine B,.P. 1,5 partes en volumen
Acido bdrico B.P. 0,5 partes en peso.
 Metil-celulosa : 0,5 partes en peso
“Cetrimide B.P." 0,01 partes en peso
Agua destilada hasta hacer 100 pertes en peso.

-4



10

15

20

Egta solicitud que corresponde a la presentade
en Gran Bretafia el 19 de junio de 1.955, bajo el nidmero
20907/55 se acoge a los beneficios del artfculo 51 del vigen-—
te Estatuto-Ley sobre Propiedad Industrisl.

-NOTA -

Los puntos de invencidn propia y nueva que se pre-—
sentan paraque sean objeto de este Patente de Invencidn en
Egpafia por VEINTE afios son los siguientes:

l. Un método para la produccidn de una composi-—
cidn para colirios acucsa, estable, que cohsiste en disol-
ver una sal soluble en el agua de lea p-sulfamidobenzamidina
en un vehfculo acuoso caracterizado porque el vehfculo acuoso
contiene un agente espesante y un agente peara ajustar el tono
de la solucidn. |

2. Un método tal como se reivindice en la reivin-
dicacidn 1, ceracterizado porque la composicidn asf producida
tiene un valor del pH comprendido entre 4 y 7.

3. Un método tal como se reivindica en las reivin-
dicaciones 1 é 2, caracterizado porque el agente usado pars
ajustar el tono de la solucidn e¢m glicerina.

4. Un método tal como se reivindice en la reivin-
dicacidén 1, 2 ¢ 3, caragterizado porque se uss metil-celulo-
se o0 un derivado de ella como agente espesante en une concen-

trecién de 0,5 por ciento, peso/volumen.
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5. Un método tal como se reivindice en cualquie-
re. de las reilvindicaciones precedentes en el que la sal de la
p-sulfamidobenzamidina usada en el clorhidrato (hidroclorure).

6« Un nétodo tal como se reivindica en cualquiera
de las reivindicaciones precedentes ceracterizado porque el
vehiculo acuoso contiene tembidn un agente bacteriostdtico.

7. Un método tel como se reivindica en la reivin-
dicacién 6, ca:aeterizado porque el agente bacteriostdtico
usado es une mezcle de bromuros de alcohil-smonio, prepareda
condensando bromuro ée cetilc con trimetilamina.

8. Un método tel como se reivindice en cualquiere
de las reivindicaciones precedentes, caracterizado porgue el
vehfculo acuoso contiene también un dcido débil.

9+ Un métode tal como se reivindice en la reivin-
dicacidn 8, caraeterizado parque el dcide usado es el decido
bérico.

10+ Un método pare la produccién de una composicidn
pare colirios ecuosa, estable, sustencielmente tal.como se
deseribe a,qu:f.

11. Un mfodo para la produccidn de una composicidn
pare colirbs acuosa, estables-

Tal y como se ha descrito en la emoria que ante-
cede y para los fines que se hen especificado.

Este demoria consta de seis hojas escritas a mé-

quina por una sola carsa.

Madrid, 47 JUL. 1056
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