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PATENTE DE INVENCION
' a fa#or de:'

ALTER, S.A., de nacionalidad espafiola, residente en Madrid, calle

de Mateo Inurria, 30, por:

"PROCEDIMiENTO DE OBTENCION DE FORMAS FARMACEUTICAS SOLIDAS DE

ACCION SOSTENIDA".

Memoria desoriptiva

El objeto de esta patente es la obtencién de formas farmacéu
ticas sblidas de diversos medicamentos (antihistaminicos, simpato
miméticos, tranquilizantes, hipoglucemiantes, efc.) con la carag
ter{stica de que dioho medicemento se cede lentamente después de
la ingestibén y se consigue mantener un nivel terapéutico durante
10-12 horas.

Las ventajas que se alcanzan con este tipo de medicacién son
fécilmente apreciables, tales como reducir las tomas, no tener que

interrumpir el suefio para administrar el medicamento, etc. Ademéds

desde el punto de vista clinico se obtienen ventajas como alcanzar
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en el organismo un nivel més constante del medicamento sin las di
ferencias que aparecen al administrar repetidamente dosis Unicas,
la consecucidén de efectos clinicos con dosis inferiores, etc,

Para ello se ha utilizado una metédice consistente en reoubrir
grénulos del medicamento en cuestién con una mezcla de una grasa
sélida, no téxica y de un derivado celulésico sblido no téxico. Es
te recubrimiento va desapareciendo paulatinamente a lo largo del
tracto gastrointestinal con lo gue tiene lugar una oesién contfnua
del medicamento que contengan.

Parg mayor explicacién de este procedimiento para el que se
golicita la presente patente de invenocién, se detallan a continua

0l6n los siguientes ejemplost

Ejemplo 1

Se prepara por granulacién seca un granulado ae clorhidrato de
N! wﬁ?-feniletilbiguanidina con tamaflo de grédnulo entre los tami
ces 20 y 30 con 12,5 % del producto activo.

Este granulado p&ede prepararse también recubriendo pequefios
grénulos_de azlcar o cualquier excipiente inerte con un jarébe que
lleva incorforado el elorhidrato de N' jé?-feniletilbiguanidina.

10 Kg del granulado se colocan en una palla giratoria'y se les afia
de de manera.oontinua 2,75 litros de una solucién cloroférmica de
aceite de rieino hidrogenado (8%) y etilcelulosa de 20 CoDPe8o (2%)o
Después de la adicién se secan con aire frio Y se reparten 1os"gré
hulos en cdpsulas de gelatina a 50 mg de clorhidrato de N! 7/9-
feniletilbiguanidina por cédpsula. '

A la media hora de la ingestién de una cdpsula se ha consegul
do el nivel deseado de principlio activo el cual se mantiene durante
10-12 horas.

Ejenplo 2

Se prepara por el mismo procedimiento del ejemplo anterior, un i
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granulado que contenga el 10% de maleato de 2-[?3%-(2-dimetilaml

noetil) benzil/piridina.

9 Kg del granulado se recubren con 2,7 litros de la misma
golucién que la utilizada en el ejemplo citado.

Se secan_los grénulos con aire y se mezclan Intimamente con
1l Kg de granuiado sin recubrir y se reparten en cédpsulas de gela
tina a 20 mg del prinecipio activo por cdpsula.

A la media hora de la ingestidén de la cépsula se ha conse-
guido el nivel deseado, el cual se mantiene durante 10-12 horas.

Descrita la naturaleza y objeto de esta solicitud se decla-
ra que los puntos cuya proteccidén se solicita por veinte afios en
Espaila estén comprendidos en lag siguientes:

REIVINDICACTIONES

1). Procedimiento para la obtencidén de formas ifsrmacéuticas séli
das de cesidn retardada caracterizado por el hecho de que el me=-
dicamento va en forma de grdnulos obbtenidos por granulacidn seca
o por recubrimiento con dicho medicamento de nlcleos de azlcar o
de cualguler otro exoipiénte inerte.

2). Procedimiento segln la reivindicacidén 1), caracterizado por-
gque dichos grdnulog se recubren con una mezcla de acelte de rici
no hidrogenado y un derivado de la celulosa insoluble en agua pe
ro dispersable tal como etilcelulosa y acetilbutirato de celulo-
sa.,

3). Procedimiento seglin las reivindicaciones 1) y 2), caracteri-
zado por el hecho de que los grénulos ya preparados se pueden dig
pensar en una cédpsula de gelatina. |
4). Procedimiento segtn las reivindicaciones 1), 2) y 3), carac=
terizado por el hecho de gue log grdnulos contenidos en una cdp-
sula pueden bener todos el mismo recubrimiento, ser una mezcla de

grdnulos con recubrimientos de distinto espesor o bien de grdnu-
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los sin recubrir y recubiertos. 2 7 9 g 8 2

5)e PROCEDIMIENTO DE OBTENCION DE FORMAS FARMACEUTICAS SOLIDAS DE
ACCION SOSTENIDA.

Fgta Memoria consta de cuatro hojas foliadas y. me’canografiadas
por un solc lado de sSus caras.

lMadrid, 12 de Julio de 1962
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