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=Hesoria Descriptivas

La invencifn se refiere a un procedimiento para la
preparacifn de un medicamento contra la diarrea. '

Se entiende por diarrea la manifestacién ds descar
gasintertinalea liquidas excesivamente frecuentes. Esta en-
fermedad es provocada por la hipermotilidad del inteatino, -
por trastornos de la secreciln y por perturbaciones de la re
sorcifn en el intestino delgado y gruesos La causa principal
de estos trastornos suele ser una alteracién del oontenido «
intestinal, especialmente variaciones de la flora intestinal
normal por asentamiento de gérmenes ajenos al intestino o =
patégenos, o por el consumo de sustancias de efectos téxicos.

Las diarreas basadas on una variacifn de la florae
propia del inteatino, se dan con especial frecusncia en lose
lactantes; nifios pequefios, y ancianos, en los que ésta flora
intestinal especifica presenta una especial sensibilidad. Pe
ro aparte de ello también en los adultos normales se regis -
tra con frecuencia en determinadas épocas del ailo, debido -
por ejemplo al consumo de determinades frutas o verduras, la
denominada "diarrea estival® que, en forma anflogs se suele-
presentar a menudo en los turistas, debido a la variacifn de
los hébitos alimenticios.

Un problema especial lo constituyen los trastornos

 intestinales con acompafiamiento de diarrea, que se producene

con frecuencia en los pacientes tratados con lntibibtico:, b 4
en dste caso especialmente con antibibfticos de amplio espece
tro como las tetraciclinas. La administracién de antibifti -
cos puede provocar una lesifm o destruccifn de la flors in «
tertinal microbiana fisiolégica, a la que suele meguir una -
superinfecelifn con estafilococos.
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En la fase inicisl de una diarrea acuoss no excesi
vamsnte grave por lo general, se sigue prescribiendo en 1a -
actuslidad, una abstencifn de alimentos de uno a dos dfas, -
durante loa cuales ablo se adﬂnhtra té, vy a los que sigue-
una cu.ﬂ;a paulatinae Al mimao tiempo se acostumbra a dispene
sar un antidiafréico qus, on general, conduce al cabo de =~
unos dfas a una desspariociln de los afntomas.

Las diarress graves sostenidas significan importan
tes pérdidaa de agua y de electrolitos que, en especial en ~
los lactantes, pueden llevar hasta un colapso cireulatorio -
peligroso para la vida, que debe ser reducido entonces me -
diante infusiones intravenocsas de sueroc fisiolégico y azdcar
y sn los casos extremos ablo pueden ser cortados con transfu
siones de plasuss Por ello es absolutamsnte necesario parali
sarlo lo antes powible estas grandes pérdidas de agua y =
electrolitos.

Desds hace mucho tiempo es habitual el tratsmiento
de las diarveas con absorbentes; entre los que figuren por -
sjoemplo los carbones y el caolin. Los absorbentes atrapan =
las bacterias, las toxinas bacterianas y las sustacias irrie
tantes locales mediante fijecibe revervible fisica, a sue =~
superficies activaesLos carbonos msdicinales son los denomi-
nados activados en los que, gracias a un determinado procg =
dimiento, se constituye la superficie activa méa grande posi
ble. Los carbones no cargados eléctricanente absorben la =
sustancia con independencia de su carga, aungue su absorciln
depends de la concentraciin de iones de hidrégenos Las sustan
clias no discciadas se absorben bastante mejor que las disor-
ciadass Pero las caracteristicas de absorcifa varfan constan
temente en el tracto gastrointeatinal, de forma que, pese a=
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la gran capacidad de sbsorcitn de loa carbones, hay que ¢
tar con que una cierta porcifn de las sustancias absorbidas~
en ellos, vuelve a liberarse lentamente al paso por el intes
tinoe A pesar de la excelente eficacia especifica ds los cay
bonoa medicinales, su inconveniente especial conmiste en que
los efectos scbre las diarress no suelen darse sino al cabow
de unos dfas, y que, al mismo tiempo, al terminar ésta se -
produce con frecuencia un estrefifmientos El caclin es comogi
do ciertamente desde hace mucho tiempo como absorbente, pers
de todos modos hay que administrarlo en cantidades muy grane
des, y por ello hoy apenas sé exmples. Hay que afladir, adenés
que el ecaolin conmsiste en un absorbente cargado negativamento
que sblo puede adborber fundamentalmente parti{oulos cargadas
positivamente, y, por ello, es de efecto muy varisble en ele
tratadiento de las diarreas .«

Cono absorbentes, especialmente para el tratamiento

de las diarreas en 1la etapa lactante e infantil, también se~
emplean ya desde hace tismpo, preparados de pectinas Las
pectinas son sustancias vegetales de alto grado molecular, -
semejantes a los hidratos de earbone, compussta fundamentale
mente de fcido galacturénico de enlace glusosfdieo, y cuyos-
grupos Scidos se esterifican mis o menos intensamente con el
metanols Lop cempuestos tiensn una aceifén absorbente en el «
inteatino, y all{ se descomponen lentamente, de dends; prcba
blemonte como productos de descomposicibn, resultan fcidos =
que constituyen un nmedio de crecimiento desfavorable para -
las bacterias ajenas al intestino.

También con el caolin y las pectinas el efecto eon
tra los estados diarréicos, sed suele producir con frecuen =
cia s6lo al cabo de dfas, deo forma, que, a posar del trata «
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miento, hay que contar con grandes pérdidas de agua y do sa-
less

Debido a 1la scoiln, o bien insegura o ablo lentg -
mente manifestada de estos absorbentea, hoy dfa se emplean -
para combatir las diarreas, con preferencia, compuestos sine
téticos como por ejemplo los compusstos amebicidaa, bacte -
riosthticos o basctericidas. Entre ellos figuran, por ejemplo
diferentea mulfenomidad diff{cilmente sclubles, derivados de=
quinoclina, diversos antibifticos como por ejemplo la eatrepe
tomicina, derivados de la fenantrolima y algunos derivados «
del nitrofurancs A todos eatos coapwestos lea es comin que,-
adenfe de un ataque a los gérmensa patigenos, producen tam =
bién un deterioro ds la flora propia del inteatino, con las-
comsscuencias conocidads Aparte de ello, la gran mayorfia dew
estos compusstos presentan efectos sscundarios considerables
que en parte limitan radicalmente su aplicabilidad.

Por ello la invencifn se basa en el propbsito de «
desarrollar un nuevo medicaments contra las diarreaa, que ag
tds con rapides y no mueatrs en lo posible efectos sscundg =
rios.

Pars la solucién del problema se propone un medica
sento contra laa disrreas que, cano componentes activos, con
tiene carbones medicinales, caolin, pectina, lactosa y suero
duloe pulverisado. ,

Ss ha cosprobado inesperadanente que una mesxcla de
carbonea medicinales, caclin, pectina, suero dulce en polvo~
Y lactosa, muestra una eficacia aorprendemtéemente ripida en-
las diarreas, de manera que la mayoria de las vecea, la admji
nistracién de sblo algunos gramos de ésta mescla en forma de
un granulado o de algunos couprimides, baata pars detemwer
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una diarrea inicial en los lactantes, nifios psquefios o adule
tos, en el curso de pocas horas.

Los compueatos conformes con la invenciln son cong
cidos como tales, y ya se utilizan como oarbones medicinales
caolin y pectina, aislademente ¢ en combinacién para coashg «
tir las diarreass La lactosa se encuentra en toda la leche =
y s considera ¢omo un laxante muy débil, utilizado hasta «
ahora en el tratamiento de estrefiimientos de los lactantes:e
También el euero dulcs en polvo, adenfs do lactosa y orotg -
tos, contiene scbre todo una gran cantidad de asfcares do ca
dena corta como las terciosas, cuartosas y pentosass Estos -

sacéridos se caracterizan por una amplia sntifermentabilidads ' o

Sirven al metabolimmo celulsr como sustrato nutritivo insus«
tituible.

‘Pero fué totalmente sorprendente, pese al conool =
miento del efecto de los distintos compomentes, la eficacias
del nuevo producto sorprendentemente rfpida y exenta de efeg
tos secundarios: En las experiencias realizadas ss ha podido
demostrar que, con asuxilio del suerc dulce, se llega a una =
formacifn de los llanados "canales ds azfcar® sn el tejido -
celulare Estos canales de azdcar asunen la funcifn de un re-
molque electrolftico con disponibilidad simulbiénea del sug -
trato nutritive para el nidcleo ds la células

‘Esta manifestaciin sorprendentemente répida del =
efecto en la aduinistraciin del producto, scorde con 1a in -
vencibn, no puede ser explicada por hna adieitn de los efecs
tos individuales eonocidos, por 1o que m¢ supone una ackifne
sinérgica. :

. Para la elaboracifén del producto de conformidad =
con la invencifu, se emplean preferentemente carbones activa
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dos ¥ caoclin en las calidades qus prescribe la DAB 7¢ La =
pectina se eaplea con preferencia con un peso molecular me -
dio de 99,550, como la que @8 pueds chtensr en la forma hy =
bitusl del orujo de manzana, cot la transformacifn correspon
dientes La lactosa se tranaforma también con preferencia ene
la calidad exigida por la DAB 74 El suerc dulce en.polvo see
ocbtiens mediante el desalbuminado y desengrasado del suero =
dulce de vacus

El producto conforme con la invencitn contiene, la
wayoria de las weces, del 15 al 30% de carbones medicinales,
del 10 al 40% do casslin, del 1 al 3% de pectina, del 20 al ¢
40% ds suerc dulce en polvo y del 10 al 1.0% de lactosas Cone
preferencia, sobre el 25% de carbones medicinales, el 205 ds
osolin, el 2% ds pectina, el 30f de suero duloe en polve, y=
o1l 13% de lactosss

El productos obtenido comforme con la invencibn se
pueds emplear en forma de pulveriasados, granulados, ocomprimi
dos o suspensicones. La elahoracifn se realiza del modo con «
vencional, con uso de los excipientes conocidoss Los granula
dos ss emplean preferentements en forma microencapsuladas

La invencitn se explica con més detalle a continua
cidn, & 1la vista de los ejenploss

Se mexclan 450 gre de caolin, 450 grs de muerc dul
o on polvo y 195 gre ds lactosa con auxilio de una mezclado
ra de lecho fluidizado, afladiendo lentamente 375 gre de carw
benss medicinaless En éste sentido hay qus tener en cuenta =
que el sporte de aire se dosifica oon precisibn, ya que el «
peno sspscifico de loa carbones medicinales dificultarfa enw
caso gontrario un mezclado hovogéneo de lae sustanciase
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Esta mescla de polvo se souste finalmente a una gra
oulzcifn por rociado con adicifn da 30 gre de pectina, con un
MG medio de 99,550 en aguas El granulado asl cbtenido se mj -
orosneapsula en la forma convencional a contimuacién, para ne
Jorar el camportamiento de fluencia y mtrifugado, ¥ para ez
tabilizar los coaponentes.

Ejemplo 2

_ Bl granulado elaborado conforme.al ejemplo 1 se
prensa en couprimidos en la forma cenmd.ml, en ntqd.nn -
glratorias de conprimidoss
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18« Procedimiento para la preparacifn de un medicamento cone
tra la diarrea, caracterizado por la composicita gor prefeven

 tomante el 153 do carble medicinal, 30% de Bolus alba, 2% de

peotina, 30% de suero de leche dulce y 13% ds lactosas

2tse Procedimiento segdn reivindicacibn 1%, caracterizade «
porqus Bolus alba, polvo de suero de lechs dulce y lactosa =
son mesclados con ayuda de un mexclador de fluidizacilo con -
lenta adicifn de carbin medicinal, dosificindose finamente la
adnigiln de aive, siondo sometida 1la mescla de polvo a con -
tinuscifn a una gramlaciln en brimas con adicildn de pectina
con un NG mediano de 99 5350 en agua, siendo microcapsulado ae
oentinuaciin el granulade asi cbtenido, con el fin de mejorar
ol gosportamiento en fiuides o, respectivamente, en projeg -
eifn y para la estabilisaoifn de la sustancia oomtenidas

Consta la presente memoria descriptiva de nueve ho
Jas nmumeradas y mecanografiadas por una sola caras
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