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El. p rásente invento se relaciona con la  preparación de su 

positorios vaginales espermicídicamemte activos, en que 

la  base del supositorio- contiene, en adición a un esper- 

micida, un agente espumante, y e l  supositorio está comr- 

puesto de t a l  modo que, cuando entra en contacto con f lu í 

do del cuerpo, la  base de l supositorio se disuelve o de­

r r it e  y se lib era  un gas formador de espuma.

E l invento se relaciona particularmente con mejoras en 

l a  preparación de supositorios vaginales activos esper- 

micidicamente de l carácter descrito en la  patente de EE!. 

UW. 3.876.757 y en la  patente britán ica  1.0-53.615. Estas 

patentes muestran supositorios vaginales activos esper- 

micídicamente, consistentes esencialmente an m aterial po­

límero soluble en agua, que se derrite  a la  temperatura, 

del cuerpo, teniendo dispersos en e llo s  cantidades memo­

res de un espermicida, un agente espumante operativo, cuan 

do e l  supositorio se disuelve en medios acuosos, para ge­

nerar un gas formador de espuma y un agente estabilizan ­

te de espuma.

Es un objeto del invento preparar supositorios vaginales 

nuevos y más eficaces, activos espermicídicamente. Es 

otro  objeto d e l invento preparar supositorios vaginales 

activos espermicídicamente, del tipo descrito, teniendo 

estabilidad incrementada en la  espuma producida. Otro ob 

je to  del invento es ev ita r  los inconvenientes de la  téc­

nica anterior y obtener aquellas ventajas que aparecerán 

según va avanzando la  descripción.

E l invento se relaciona con la  preparación de suposito-
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rías activos espermicídicamente, consistentes esencial­

mente en un material sólido, polímero, soluble en agua, 

que se derrite a la  temperatura del cuerpo, teniendo dis 

perso en e l mismo un espermlcida, un agente espumante 

operativo cuando e l  supositorio se disuelve en medios 

acuosos, para generar un gas formador de espuma, y un 

agenta estabilizante de espuma, ouya mejora se caracte­

r iza  porque e l  agente estabilizante de espuma compren­

da un áurfactante, e ficaz para reducir la  presión de su­

p e r fic ie  del agua a menos de 45 dinas por contímetro y 

lactalbúmina. E l nuevo agente estabilizante de espuma 

oomprende ventajosamente desde alrededor de 2 hasta a l­

rededor de 4% de la u r i l  sulfato de sodio y una cantidad 

de lactalbúmina, que alcanza desde aquella eficaz para 

conferior estabilidad incrementada a la  espuma produci­

da, hasta no más de alrededor de 10%. Tambiún, e l agen­

te  espumante, comprende ventajosamente una mezcla de b i­

carbonato soluble en agua, ventajosamente bicarbonato^ 

sódico y un ácido sólido déb il, ventajosamente aóido tar 

tárico). Otros ácidos dóbiles sólidos comprenden, ácido 

c ítr ico , áoido bórico, fos fa to  de sodio de dihidrógeno 

y semejantes. Si se desea, puede usarse ácido sulfámioo, 

como ácido dábil sólido y, en ta l caso, e l  bicarbonato 

puede ser sustituido por un n itr ito , por ejemplo, n it r i ­

to  amónioo. T'ambián pueden usarse aquellos otros agen­

tes espumantes, que son conocidos para generar un gas 

formador de espuma cuando se ponen en contacto con un 

medio acuoso. Una combinación de bicarbonato sódico y
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ácido ta rtá rico  se ha encontrado particularmente venta­

josa, sin embargo;, ya que produce una espuma homogénea 

y no; confiere acidez objecionable a la  espuma* A este 

f in ,  e l bicarbonato, usado ventajosamente, es en ligero  

exceso de lo  estequiomátrico, es decir hasta alrededor 

de 10 ó 15% de exceso* E l material polímero soluble en 

agua, ventajosamente es un p o lie tilen o  g l ic o l  soluble 

en agua, de longitud de cadena adecuada o una mezcla de 

diferentes po lie tilen o  g lico le s , de t a l  modo que se fun 

da a la  temperatura del cuerpo* Una mezcla particular­

mente preferida de p o lie tilen o  g l ic o l  comprende p o lie t i— 

lene- g l ic o l  con un peso molecular de alrededor de 1.000- 

y p o lie tilen o  g l ic o l  con un peso molecular de alrededor: 

de 1*350 en partes iguales. Otra mezcla ú t i l  comprende 

partes iguales de p o lie tilen o  g l ic o l  1.050 y po lie tilen o  

glico-l 1.250- Como fracción uniforme de po lietileno  es 

ú t i l  la  fracción dentro del alcance de peso molecular 

desde 1.100 a 1.150. Tales composiciones de po lie tilen o  

g l ic o l  a l  derretirse en contacto; con las secrecciomes 

vaginales, forman una espuma muy homogénea, baja la  acciA 

de la  mezcla de sustancias, que desarrollan gas.

E l surfactamte, ventajosamente es la u r i l  su lfato de so­

d io , su lfato de éter de la u r il  sodio o aceite de r ic ino  

etoxilizado o semejante, todos como se ha descrito en la  

patente de EE.U3&. 3.876.757. Estos surfactantes son to ­

dos eficaces para reducir la  tensión su perfic ia l a menos 

de 4-5 dinas por centímetro y para fa c i l i t a r  y e s ta b ili­

zar así la  formación de la  espuma.
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Tan poco, como- alrededor de 2: hasta alrededor de 4 6 5% 

de surfactante es eficaz para este propósito. Cualquier 

cantidad menor, que reduzca eficazmente la  tensión super­

f i c i a l ,  sin embarga, podría usarse, y también podrían 

usarse cantidades mayores, pero son antieconómicas.

Be acuerdo con e l invento, e l efecto del surfactante en 

la  formación de espuma y estab ilización  de la  misma, se 

fomenta incorporando lactalbtimina. Esta, ventaje sámente, 

se incorpora en aquella cantidad, que confiera es ta b ili­

dad incrementada a la  espuma, lo  que será ordinariamente 

desde alrededor de 2 por ciento hasta no más de aireño-* 

dor de 10 por ciento. Podrían usarse, sin  embargo, mayo­

res cantidades, en tanto que no afecten adversamente a l  

carácter de la  base del supositorio.

Un espermicida, particularmente adecuado para e l  uso en 

la  composición, de acuerdo con e l  procedimiento es p-mo- 

m ildefilcx ipo lietox ietana l, que es conocido en s i para 

contracepoión. Otros espermicidas á ta les, de acuerdo con 

e l procedimiento^ son triisáprop ilene fenoxi po lie tox i 

etamol o o e tilp ir id in io  bromuro, p -non ilfen ilox ipo lieto- 

xietano se distribuye homogéneamente en la  espuma segán 

se forme y se distribuye por igua l y uniformemente por 

encima de todas la  vagina, junto; con e l desarrollo de la  

espuma. Debido a la  a lta  estabilidad de la  espuma, se 

mantiene e l  efecto protector seguro-, durante un periodo 

de duración extremadamente prolongado.

En alguno's casos es t i t i l  añadir pequeñas cantidades de 

aceite de perfume. Aceit.es de perfumes titiles  son rosa
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raja nám.065074 vendido por DRAGOCO en. Ho=lzmindem¡, Ale­

mania Occidental o aceite de perfume nám. 879 vendida 

por Br. O. Martens Munich, Alemania Ooidental.

Con e l  f in  de fa c i l i t a r  la  aplicaciám de la  composición 

e l  agenté contraceptiva se forma preferentemente en los 

contornos de un cuerpo conformado longitudinalmente, t a l  

como un torpedo o un hueve, teniendo un peso entre a lre­

dedor de 2 y alrededor de 5 gramos.

Sara la  preparación de la  composición, una mezcla de un 

polietilem o g lic o l, teniendo un peso molecular adecuado 

o una mezcla de diferentes fracciones de po lietileno  g i l  

col, e l  espermicida, e l aceite espumante, e l  estab iliaa- 

dor de espuma, y s i hubiera necesidad, c ierta  sustancia 

adicional, (ace ite  de perfume) se derriten a una tempe­

ratura elevada y los varios componentes se mezclan in t i­

mamente entre s í por agitación. Sim en fria r, la  mezcla 

líquida es vertida subsiguientemente en formas deseadas, 

por ejemplo de huevo, y se enfrían para so lid ific a r  la  

masa. Una descripción más detallada del procedimiento se­

gún- e l  invento, se expone en los ejemplos. Ba mezcla con 

tiene preferentemente desde alrededor de 65 hasta a lre­

dedor de 85% de p o lie tilen o  g l ic o l  desde alrededor de 10' 

hasta alrededor de 20% de agente espumante, desde a lre­

dedor de 4 hasta alrededor de 14 por ciento de e s ta b ili­

zante de espuma, de lo  qRa entre alrededor de 2 y a lre­

dedor de 4% es suifactante y entre alrededor de 2 y  a l­

rededor de 10 por ciento es lactalbómina. A esta base 

puede agregarse un espermicida en la  cantidad de alrede-30



dor de 2 hasta alrededor de 5% de espermicida*

Las partes y tantos por ciento son de peso, a no ser que 

se especifique de otro modo.
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PREPARACION I

108,675 g- de po lietileno  g l ic o l  1000 y 108,675 g. de po­

l i  et i  leño g l ic o l  1350, se mezclan íntimamente por agita­

ción os amasado con 6,12 g . de p-nonilfencxipolietoxieta- 

nol, 18,36 g . de bicarbonato sódioo, 16,29 g . de ácido 

tartárica  y 6,4 g . de la u r il  su lfato de sodio a 50BC. A 

esta temperatura la  mezcla ve rtib le  se vacía en maídos 

en forma de huevo y se en fría  a temperatura ambiente. E l 

peso) de los  óvulos vaginales importé 3 g.

EJEMPLO 1

PARTE A 
15

Siguiendo e l  procedimiento de PREPARACION I ,  se incluyó), 

jiunto con 6,4 g. de la u r il su lfato de sodio, 5,4 g . de 

lactal&dmina para dar un supositorio vaginal espermicídi- 

camente activo (peso: 3 g) teniendo la  siguiente composi- 

20 ción:

25

Po lie tilen o  g l ic o l  1000 )

Po lie tilen o  g l ic o l  1350' ) ...........  80,54%

p-nonilfenoxipolietoxietanol . . . .  2,26%

Bicarbonato de sodio)
Acido tartárico  ) .................. 12,83%

Lauril s o lí at o de sodio . . . . . .  2,37%

Lactalbúmina ........................... 2,0%

PARTE B

30
E l procedimiento de la  parte A fue seguido, excepto que



1 la  laotalbúmina fue incrementada para dar 5% de lactalbú- 

mina.

-7 -

5

PARTE C

E l procedimiento de la  Parte A fue seguido excepto que la  

lactalbúmina fue incrementada para dar 7% de lactalbúmi­
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PARTE D

Fue seguido e l  procedimiento de la  Phrte A excepto que la  

lact albúmina fue incrementada para dar 10% de lact albúmi­

na.

PREPARACION I I  "

95,87 g. de p o lie tilen o  g l ic o l  1000 y 95,87 g. de p o lie - 

tlleno  g l ic o l  13-50 se mezclaron íntimamente por agitación 

O' amasada con 13,5 g. de p-nonílf emancipo lie tox ie tan a l, 

27,0' g . de bicarbonato sódico, 23,4 g . de ácido tartárico 

y 5,0 g. de la u r il  sulfato, de sodio a 509 C. A esta tem­

peratura la  mezcla ve rtib le  se vació- en moldes en forma 

de huevo y se enfrió a temperatura ambiente. E l peso de 

los óvulos vaginales importó 3 g.

EJEMPLO 2 '

PARTE A

Siguiendo e l procedimiento de PREPARACION I I ,  pero inclu­

yendo, junto con los  5,0' g . de la u r i l  su lfate de sodio, 

8,06 g . de lact albúmina se obtuvo un supositorio vaginal 

espermicídicamente activo (peso 3 g .) de la  siguiente 

composición%

P o lie tilen o  g l ic o l  1000 )

P o lie tilen o  g l ic o l  1350- ) . . . . . . . . . . . .  71,36%
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p^-nonilf enoxipoli et oxietanol . . . . . . . . . . . . .  5,02%

Bicarbonato de sodio )
Acido ta r tá r ic o ) ..............................18,76%

Lauril su lfato de sodio . . . . . . . . . . . . . . . . . .  1,86%

Lact albúmina ............... 3,0%

PARTE B

Se siguió e l procedimiento de la  Parte A, excepto que la  

lact albúmina fue incrementada para dar 7% de lactalbúmi­

na.

PARTE O

Se siguió e l  procedimiento de la  Parte A, excepto que la 

lactalbúmina fue incrementada para dar 10% de lactalbú­

mina.

PREPARACION I I I

7,74 g. de p-nonilfenoxipolietoxietanol se disolvieron, 

en una fusión compuesta de 99,71 g. de polietileno- g l i -  

co l 1000 y 99,71 g. de po lietileno  g l ic o l  1350. Subsi­

guientemente se suspendieron en dicha fusión 18,36 g . de 

bicarbonato sódico, 16,29 gr. de ácido- tartárico, y 10,80 

g. de lauril. sulfato- de sodio. La fusión se vació en mol 

des de 3 g. cada uno. '

EJEMPLO 3 

PARTE A

Siguiendo e l  procedimiento de PREPARACION I I I ,  pero in­

cluyendo, junto con los 10,80 g . de la u r il sulfato de 

sodio, 19,01 g. de lactalbúmina, se obtuvo e l siguiente 

supositotio vaginal espermicídicamente activo(peso: 3 g)

30
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l P o lie tilen o  g l ic o l  1D00 )

Po lie tilen o  g lioo l. 1350 ) ................................. 13,42% :

p-nonilf enoxipoli et oxi et a n a l ..........................  2,85%

Bicarbonato; sódico )

Acido tartárico ) .........................................  12„75%
5

Lauril sulfato; de sodio;...................................  3,98%

Laet.alMnd.na ..........................................................  7,0%
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PARTE B

El. procedimiento de la  Parte A fue suguido, excepto que 

la  lactalMmina se incrementó para dar 10% de lactalbú- 

mina.

Los siguientes ejemplos fueron comparados con las corres­

pondientes preparaciones para determinar disolución y es­

tab ilidad de espuma. En cada ensayo, un supositorio se 

colocó en 0,7 m ili l it r o s  de agua. E l tiempo, que necesi­

tó e l supositorio para disolverse, fue anotado, como lo  

fue la  altura de la  espuma en centímetros despuós de una 

hora,. Los resultados obtenidos se tabularon en la  s i­

guiente tabla.

Se observará que la  inclusión de lactalbúmina incrementó 

e l tiempo de disolución y dió una estabilidad incrementa­

da a la  espuma. Se reconoce bien en esta técnica que, cu­

anto más tiempo necesite e l  supositorio para disolverse, 

y cuanto más prolongada se obtenga la  espuma estable,tan­

to más e ficaz será e l  supositorio para su propósito pro­

puesto;.

30
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CAMBIO POR LA ADICION DE LA3T ALBUMINA

PRE- PHE- PHE-
PARA- Ejemplo PARA- Ejemplo I I  PARÂ  Ejemplo I I I
PION. I  CION. CION.
1 A B3 C D 11 A Bi C 111 A B

Ovulo va-

0.06 0.15 0 .21 0.3 -  0¡09 0 .2 1  0.3 — 0.21 t albúmina -
g/3g ' -= 2% -  5% -  7% "10% - =. 3% ^ 7% . 10% .. 7%

0.3

- 10%

7^*°^ 6.0 5*3 6.3 5*4 6.2 5*0 5*4 6.0 6 .1  4.3 6.0P&* 6.2

Tiempo 
de d i- 
solu-

(min 13 17 17 18 1% 17 20 20 15 21

en 0 ,7  
mi de
agua " - -  - -

20

Esta­
bilidad 
de es­
puma
como 1.4 1.4 3*0 3*0 3*4 1*4 1*6 3*0 3*5 1*0 3.0 3-5
nivel 
de es­
puma 
en cm 
después 
de 1 h.

La presente patente de invención recaerá sobre las siguientes rei­

vindicaciones.

o—o—o—o—o—o—o—o—o—o—o—o—o—o

0- 0- 0- 0- 0- 00 -0

o
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1 -  Procedimiento para la  preparación de un producto base 

de supositorio vaginal para fines medicinales como sopor* 

ta p a ra  un agente espermicida,' consistente esencialmente 

en un material polímero sólido soluble en agua, que se :-  

derrite a temperaturas del cuerpo, un agente espumante -  

operativo cuando e l  supositorio se disuelve en medio *** 

acuoso para generar un gas formador de espuma, y un agen 

te estabilizante de espuma, caracterizado porque compren 

de la  etapa de mezclar e l  material polímero con e l agen­

te  espumante y un agente estabilizante de espuma compren 

diendo un surfactante, que es eficaz para reducir la  ten 

sión superfic ia l de agua.a menos de 45 dinas por céntima 

tro y lacto-albómina, mientras e l material polímero estó  

en estado flu ido o derretido,y enfriando la  fusión y ^ 

formóndola con moldas? adecuados o formas para producir

un producto supositorio moldeado, que es un sólido a tem 

peraturas ambiente y que se caracteriza por tener e l de­

seado contorno y por tener características mejoradas de 

estabilidad  de espuma a l ponerse en contacto con agua o 

flu ido  ^acuoso.

2 -  Procedimiento según la  reivindicación 1, caracteriza­

do porque e l agente espumante comprende una mezcla de un 

bicarbonato soluble en agua y un acido débil sólido^'

3 -  Procedimiento segón la  reivindicación 2,' caracteriza­

do porque e l  agente espumante comprende desde alrededor 

de 10 hasta alrededor de 20 por ciento de una mezcla de 

bicarbonato sódico y ócido tartórico'.-

30 Procedimiento segón la  reivindicación 1, caracteriza-
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do porque la  cantidad de material polímero sólido soluble 

en agua es de alrededor de 65 hasta alrededor de 85 por *  

ciento, la  cantidad de agente espumante, desde alrededor 

de 10 hasta alrededor de 20 por ciento^ y la  cantidad de 

agente estabilizante de espuma, desdg alrededor de 4 has­

ta alrededor de 14 por ciento'.'

5 -  Procedimiento segón la  reivindicación 4, caracteriza* 

do porque e l  agente estabilizante de espuma comprende des 

de alrededor de 2 hasta alrededor de 5 por ciento de la u -  

r i l  su lfato de sodio y una cantidad de lactoalbómina alean 

zando desde la  cantidad que es eficaz para conferir esta­

b ilidad  incrementada a la  espuma producida hasta y no mtís 

da 10 por ciento^

6 -  Procedimiento segón una de las reivindicaciones prece­

dentes, caracterizado porque e l material polímero, soluble  

en agua es polietileno g lic o l.

7 -  Procedimiento segón las reivindicaciones precedentes 

caracterizado porque una cantidad menor de un espermicida 

se dispersa en la  fusión.

8 -  Procedimiento segón la  reivindicación 7, caracteriza­

do porque la  cantidad de espermicida es desde alrededor -  

de 2 hasta alrededor de 5 por ciento de peso'¿-

9 -  Procedimiento segón las reivindicaciones 7 ó 8, carac 

terizado porque e l espermicida es p-noailfenoxipolietoxie  

tanol^'

10 *  Procedimiento para la  preparación de un producto ba­

sa de supositorio vaginal para fines medicinales pomo so* 

porte para un agente espermicida^

L30
Segón se describe y reivindica en esta memoria descrip- *

t
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tiva'^'

Y cuya memoria descriptiva consta de 13 hojas de texto, fo­

liadas y escritas a máquina por una sola de suá caras. 

Madrid, a 28 da Julio de 1976.
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