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D E S C R I P T I V A, E M O R I A 
Te una Patente de invención a nombre de:

b^IER Aktiengesellschaft, de 
nacionalidad alemana, domiciliada en LEVER- 
RUEEM, (Alemania); por "PiiOCEDIMlENTO PARA 
LA OBTENCION DE MEDiDAMENTuS APLICABLES POR 
JIA OAjíL CüiJ ACCION PRUTRAIDA*'*
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Los medicamentos aplicables por vía oral con acción 
protr ida se obtienen por regla general proveyéndo los ele­
mento medicinalmente activos con capas de una sustancia pro- 
tecto i, las cuales dejan libres las sustancias activas con

5 retai ) poco a poco. Como sustancias protectoras se emplean
genei Imente sustancias lipóíilas, como grasas, ceras, dado 
el ci j en combinación con emulsionadores.

Pero estas cubiertas protectoras adolecen de diver­
sos j convenientes. No permiten, por ejemplo, combinarse con 

10 ellas más que sustancias activas muy determinadas, mientras que
no le permiten con otras muchas. Muchas sustancias activas, por
ejem, o el ácido acetilsalicílico, pierden su actividad a conse- 
cuen< a de su reacción química recíproca con las sustancias 
prot* toras. Otras forman con estas sustancias protectoras



disoluciones de suerte que no se garantiza la cesión retar­
dada de la sustancia activa. Otro inconveniente se halla
en que las grasas constituyen sustancias de bajo peso mole­
cular descomponibles fácilmente en el organismo, de suerte
que solo se logra una protección suficiente cuando se apli­
ca relativamente mucha sustancia protectora en comparación
con la sustancia activa medicamentosa.

¿-diera bien, sorprendeiemente se da descubierto 
que pueneu obtenerse medicamentos aplicables por vía oral 
con acción protraida, gracias preferentemente a que se cota- 
binan las sustancias activas con policarbonatos lineales 
de elevado peso molecular, particularmente con aquellos a 
base de dioxidiarilalcanos.

stos policarbonatos se prestan particularmente 
por diversos motivos como sustancias protectoras para sus­
tancias medicinalmente activas. Permiten combinarse prácti­
camente con todas las sustancias activas en cuestión, pues 
no contienen grupos reaccionables en las condiciones de la 
elaboración, almacenaje y aplicación y, prescindiendo de 
algunos disolventes especiales, solo son por regla general 
muy poco o nada soluules. Fisiológicamente son inofensivos, 
se toleran bien y carecen de color, olor y sabor. Por efecto 
de su elevada resistencia a los influjos químicos y bioló­
gicos, se logra un efecto protraido más seguro ya con can­
tidades relativamente pequeñas. Además la. duración de la 
actividad de las sustancias activas puede regularse cómoda 
y seguramente gracias a ia relación de las sustancias emplea­
das entre sí y gracias a su elaboración en determinadas for­
mas de medicamentos.
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rueden obtenerse polioarbonatos adecuados de la cla­
se indicada por ejemplo de:

Dioxidiarilaicanos según el procedimiento de la pa­
tente española Na 217.864 o de mezclas de dioxidiarilaicanos 
y dioxicombinaciones alifáticas, cicloaliíáticas o aromáticas 
según el procedimiento de la patente española NB 227.058 o en 
general de mezclas de por lo menos una dioxicomoinación aliíá- 
tica o cicloalifática y por lo menos de una dioxicombinación 
aromática, o ue éteres dioxiuiarilicos o de mezclas de éteres 
dioxidiarflicos y oirás dioxicombinaciones o de suliuros dioxi- 
oiarílicos o de mezclas de suliuros dioxidiarílicos y otras 
dioxicombinaciones.

Una íoiiaa de ejecución del procedimiento según el in­
vento consiste por ejemplo en concentrar por evaporación diso­
luciones o suspensiones de mezclas de sustancia activa y de po- 
licarbonatos por métodos conocidos, por ejemplo por secado me­
diante rociado. 11 material finamente disperso así obtenido pue­
de emplearse seco o también por ejemplo en forma de una sus­
pensión acuosa. Además, las mezclas de sustancia activa pue­
den mezclarse íntimamente con disoluciones, dispersiones o 
emulsiones ue los polioarbonatos y ponerse en forma de granu­
lados de un modo conocido, eliminar los disolventes o dispersó­
las y trabajar luego las masas en pildoras, tabletas o grajeas. 
Finalmente los granulados conteniendo la sustancia activa pue­
den también proveerse de cubiertas o capas de policarbonato.
Así especialmente los granulados de materiales inertes absor­
bentes, por ejemplo los silicatos o carbones que contienen 
las sustancias activas, pueden rociarse con disoluciones o dis­
persiones de los polioarbonatos y dejarse secar.
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njemplo 1.

be preparan grajeas de medicamentos con los siguien­
tes elementos:

750 g de acetilbromodietilacetilcaroamida 
300 g de policarbonato de 2,2-(4,4'-dioxidifenil)- 

butano
50 g de paradina liquida 

900 g de bolus alba 
200 g de fécula de maíz 
90 g de talco
10 g de estearato de magnesio

11 policarbonato se disuelve en unos 1800 cc de clo­
ruro de metileno y a continuación la paradina liquida y la 
acetilbromodietilacetilcarbamida, nado el caso calentando 
ligeramente. Con esta disolución se trabaja bien poco a poco 
el bolus en una caluera agitadora o amasadora calentada a 
50S. 11 conjunto se mezcla intimamente hasta que el disolvente 
se evapora en alto grado y se origina una masa granulable. La 
masa se criba por un tamiz con un ancho de mallas de 3 mm 
y el granulado originado se seca completamente a 50& en un 
armario secador al vacio. 11 granulado seco se tamiza por 
un tamiz o.on un ancho de mallas de 1,5 mm y luego se mezcla 
muy íntimamente con la fécula de maíz, con el talco y el es­
tearato de magnesio. De la mezcla ya prensadle se obtienen 
por presión tabletas (=nucleos) abombadas con un diámetro de 
9 mm y un peso de 0,230 g.

Pobre estos núcleos se ha de aplicar luego la mis-
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100 ma cantidad de sustancia activa que ha de actuar inmediatamen­

te, según los métodos conocidos con auxilio de una disolu­
ción a lOg de gelatina y jarabe simple. Inmediatamente los tro- 
zos se grajean definitivamente del modo usual, úl peso final 
de la grajea es de 0,600 g.

105 templo 2.
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Otras grajeas de medicamentos se preparan con los
siguientes elementos:

400 g
200 g
150 g 
250 g 
150 g
luU

420 g 
100 g 
10 g

de ácido silícico altamente disperso 
de fécula de maíz, 
ue bolus alba.
ue ácido feniletilbarbitúrico. 
de fécula nativa
de polioarbonato de 2,2-(4,4'-üioxidiienil)- 
propano
de ítalato dioctilo
de fécula de maíz 
ue talco
de estearato ne magnesio
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ha fécula nativa se revuelve con 750 cc de agua desti- 
lada y luego se calienta al baño maría hasta que se origina una 
disolución casi clara. Con esta disolución se trabajan bien 
en una amasador el ácido feniletilbarbitdrico, el ácido silí­
cico altamente disperso, la fácula de maíz y la bolus alba. La 
mezcla humedecida se tritura groseramente y se seca a 408 durar 
te unas 10 horas en un armario secador y con circulación de aii



Los trozos secos"se trituran groseramente con auxilio de un ra­
i l -¡ni co¡ .. ne j ue tamiz de 3 om y el granulado obtenido 
se tamiza por un tamiz con un ancíio ue mallas de 2 mm. Luego se 
señaran las porciones finas con auxilio no un tamiz con un 

130 ancho <ie ídalias de 1,0 mu. granulado ootenido so seca en 
un armario secador al vacío a 503 hasta que el contenido de 
humedad es inferior a lh. .obre ei .granulado puesto en una 
caldera ^rageadora rotatoria se rocía o proyecta lentamente 
la disolución del polio = :.rdonato y del dioctilftalato en unos 

13o 600 cc de cloruro te metileno y 300 cc de 1 ,2-dicloro-etlle­
no, eliminándose preferentemente entre tanto los disol­
ventes por secado en un armario secador al vacío a oOS. La di-

laü
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solución ue policarbonato se aplica hasta que ceso del
granulado secado ha aumentado en unos 120 g. H  granulado asi 
ootenido se tamiza por un tamiz con un ancho de mallas de 1,5 
una y  luego se mezcla intimamente con el resto de la fécula de 
maíz, talco y estearato de magnesio, be la mezcla preparada 
rara el prensado se prensan tabletas abombadas (= núcleos) 
de un diámetro de 9 mu y un peso de 0,200 g.

j.a ulterior elaboración ríe ios núcleos se realiza 
como en el ejemplo 1.

0

Le reivindica como nuevo y de propia invención, 
i.- Procedimiento para la obtención de medicamentos

aplicantes por vía oral con. acción protraida, caracterizado 
porque, hechos ue sustancias activas y sustancias protectoras,

Staili íRo GG olLV comoinan con policaruonatos lineales
de elevato peso molecular, partícula 
te dioxidiariialcanos.

mente con aquellos a Dase
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2.- Procedimiento sepdn 10 reivindicado en
caracterizad' porque las sustancias activas

t a i . ! ^ i u u Í L t ( ^ - L c ú i d **U i*V 'ii3 li uezeian en es­
taco finamente disperso con ios uolicarbonatos, se envuel­
ven con e...lcs o se envuelven ios pouicurbonaros con los
. j. a..i-L.. Qij .jL... -) cou^ im ^n l a c  uus^ano^as a c t iv a s *

i al como ae descuide p reivindica en la presente 
.„eaoii;: Descriptiva que consta de siete hojas escritas a 
máquina por una sola cara.

medrid, Id de Octubre de l.to8


	Bibliographic data
	Description
	Claims



