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Przygotowanie czopkéw doodbytniczych oraz dopochwowych
i oznaczenie w nich stopnia mikronizacji substancji czynnych

TIpuroTosjienMe pPEeKTaNbHbIX M BATMHAJbLHBIX CYIINIO3MTOPMEB M ONpefesieHMe B HUX
CTeleHM MMKPOHM3aMUM aKTHMBHBIX BEIECTH

Estimation of Degree of Comminution of Drugs in Anal and Vaginal Suppositories
Prepared by Different Methods

Na szybkoéé uwalniania substancji leczniczej z czopkéw wplyw ma miedzy
innymi stopien jej mikronizacji (1-—3). Badania Farmakopei Polskiej IV (4), ZSRR X
(5), Czechoslowackiej III (6), NRD-owskiej VII (7), Wegierskiej VI (8), Szwajcarskiej
VI (9) i Brytyjskiej z r. 1973 (10) dotyczace czopkéw obejmuja oznaczanie ich Sred-
niego ciezaru i czasu topnienia lub rozpuszczania. Z wymienionych farmakopei
jedynie Farmakopea Szwajcarska VI podaje metode badania mikroskopowego wiel-
kosci czastek substancji czynnych zawieszonych w czopkach, Wedlug tej farmakopei
zadna z czastek nie moie przekroczyé¢ 300 um, a 90% czastek powinno posiadaé wiel-
koS¢ nie wigkszg niz 250 pm. Farmakopea Polska IV wymaga, azeby czastki §rodka
leczniczego zawieszonego w czopkach nie przekraczaly 80 pm. Pozostate farmakopee
nie podajg wymagan odno$nie do mikronizacji substancji czynnej w czopkach,

CZESC DOSWIADCZALNA

Wykonano czopki doodbytnicze z piramidonem a 0,3, pabialging a 0,5, lumi-
nalem a 0,05 oraz czopki dopochwowe z sulfaguanidyng a 0,3 i kwasem borowym
a 0,2. Zawarto§é substancji czynnych w czopkach doodbytniczych odpowiadata za-
warto§ci tych substancji w czopkach handlowych., Czopki dopochwcwe zawieraty
substancje czynng w stezeniach najcze$ciej spotykanych w recepturze. Kazdg serig
czopkow doodbytniczych wytlaczano w prasie, a czopki dopochwowe wytaczano
recznie.

Piramidon, pabialgine i luminal do czopkéw doodbytniczych rozcierano w moz-
dzierzu bez dodatku $rodkéw pomocniczych, z parafing ptynna lub glikolem pro-
pylenowym. Ponadto substancje te rozpuszczano na cieplo w etanolu. Wytracajace
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Tab. 2. Procentowa zawarto§é roznej wielkoSci czastek dla sulfaguanidyny i kwasu
borowego nie rozdrabmianych oraz w czopkach dopochwowych z tymi substancjami
mikronizowanymi réznymi metodami
Pgrogn'oages of sulfaguanidin and boric acid non comminuted molecules of different
size in vaginal suppositories containing these substances micronized with the aid of
different methods

% zawarto§é réznej wielko$ci czgstek w:

czopkach z substancjg rozcierang w mozdzierzu

@ &
Subst. e b = ¢ g
) ez dodatku -0
czynna 3% 2 srodkow s gwE 3
28 £ wSD pomocniczych i SO g‘ g g
goz § 8 g ~ S SR k]
BoE 28 85 min. 10 min, 15 min 5 min. 5 min
Sulfagua- 65—20 2,66 0,66 — — 28,00 47,65 —
nidyna 20—40 54,99 59,65 — — 57,66 49,32 —
40—60 30,98 36,66 — — 14,32 2,99 —
60—65  4.66 3,00 — _— - pd —
65—80 466  — — - —_ — _
80—100 199  — — — _ _ _
Kwas 16,25—20 — — — — — 6,33
borowy 20—40 15,66 9,00 14,99 317,66 —_ 74,33
40—60 34,66 30,99 40,99 40,65 19,32

60—70 16,32 18,00 15 66 15,33

FHETETE T

70—80 7,66 8,66 9,66 3,66 — -
80—100 16,32 21,33 14,99 2,66 — —
100—120 5,32 8,66 3,66 — — —
120—150 4,32 3,66 — — — —

150—170 0,33 — — —

sie po ozigbieniu krysztaly rozcierano az do calkowitego usuniecia rozpuszezalnika.
Sulfaguanidyne do czopkéw dopochwowych nierozpuszczalng w etanolu rozcierano
w mozdzierzu bez §rodkow pomocniczych, z parafing ptynng i glikolem propyleno-
wym. Parafine i glikol stosowano w takich ilo$ciach, aby mikronizowane substancje
ulegly zwilzeniu. Kwas borowy jest Zle widoczny pod mikroskopem i dlatego ogra-
niczono sie do wykonania czopkéw z ta substancja rozcierang w mozdzierzu bez
dodatku §rodkéw pomocniczych i rozcierang z etanolem. Czas rozcierania poszczegbl-
nych substancji czynnych w zalezno$ci od uzyskiwanego rozdrobnienia wynosit od-
powiednio 5, 10 lub 15 min,

Stopiefi mikronizacji poszczegélnych cial czynnych rozdrabnianych powyiszymi
sposobami oznaczono w sporzadzonych czopkach metoda mikroskopowsy Farmakopei
Szwajcarskiej VI (9). Dla poréwnania poddano badaniom mikroskopewym poszcze-
gblne substancje czynne nie rozdrabniane oraz czopki handlowe z piramidonem,
pabialging i luminalem.

WYNIKI

Wyniki przeprowadzonych pomiaréw wielkosci czastek zawartych w
czopkach doodbytniczych zebrano w tab. 1, a czastek w czopkach dopoch-
wowych — w tab. 2.
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Wnioski

1. Stopien mikronizacji zgodny z wymaganiami FP IV odnoénie do
substancji czynnych zawieszonych w czopkach osiagnieto dla piramidonu,
pabialginy, luminalu, kwasu borowego po ich rozcieraniu z etanolem.

2. Wymagang przez FP IV mikronizacje uzyskano przez rozcieranie bez
dodatku srodkéw pomocniczych dla luminalu i sulfaguanidyny po 5 min.,
pabialginy po 10 min., a piramidonu po 15 min. Kwas borowy nie zostal
w ten sposob nalezycie zmikronizowany.

3. Dodatek parafiny ptynmej lub glikolu propylenowego skrocit czas
mikronizacji pabialginy do 5 min., piramidonu do 10 min., oraz powigkszy?l
stopien mikronizacji sulfaguanidyny w poréwnaniu z substancja rozciera-
ng bez dodatku s$rodkéw pomocniczych.
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PIZI3KOME

BBIIM NPUTOTOBJEHBI PEKTalJibHble CYIIIO3UTODMM C IMPaMMAOHOM, nabuanbru-
HOM ¥ (penoBapbuTanoM, a TaK:Ke BarMHalbHbIE CYIIIO3ATOPUM C CYJIb(aryauuMantoM
1 GOpHOI KMCIOTOM, MUKPOHU3MPOBAHHBLIMM pa3HbiMyM Mertojamu. CTeneHb MUKPOHMU-
3aIMM aKTUBHBIX BEIIECTB, COAEPIKAINMXCHA B CYNNO3UTOPHMAX, 0603Hauajach 1no me-
Tony llIerinapckoit dapmakoneyu VI. IToxydyennble pe3yJsbTaTbl CPAaBHMBAJIUCEL C Tpe-
6osaunamu Iloabckon dapmakoneu IV.

SUMMARY

Anal suppositories with Pyramidon, Pabialgin and Luminal as well as vaginal
suppositories with sulfaguanidin and boric acid according to different methods were
prepared.

The degree of micronization of active substances was determined according to
Swiss Pharmacopoeia VI. Results were compared with Polish Pharinacopeeia IV.



