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(57) 1. Спосіб лікування алергічних кон'юнктивітів, 
що включає введення суб'єкту, який страждає від 
або є чутливим до алергічних кон'юнктивітів, ефе-
ктивної кількості офтальмологічної композиції, яка 
складається з солі кетотифену в концентрації від 
0,01 до 0,04 %, неіонного тонізуючого агента у та-
кій кількості, що загальна тонічність композиції має 
осмолярність у межах від 210 до 290 міліосмолів, 
та води, де вказана композиція має рН у межах від 

4,4 до 5,8, причому зазначену офтальмологічну 
композицію вводять двічі на день, по одній крап-
лині щоразу. 
2. Спосіб за п. 1, який відрізняється тим, що сіль 
кетотифену являє собою фумарат кетотифену. 
3. Спосіб за п. 1, який відрізняється тим, що кон-
центрація солі кетотифену становить від 0,03 до 
0,04 %. 
4. Спосіб за п. 1, який відрізняється тим, що неі-
онний тонізуючий агент являє собою гліцерин. 
5. Спосіб за п. 4, який відрізняється тим, що кон-
центрація гліцерину знаходиться в межах від 1,5 
до 2,5 %. 
6. Спосіб за п. 1, який відрізняється тим, що ком-
позиція додатково включає консервант. 
7. Спосіб за п. 6, який відрізняється тим, що кон-
сервант являє собою хлорид бензалконію. 
8. Спосіб за п. 1, який відрізняється тим, що за-
значене лікування являє собою лікування та про-
філактики ознак і симптомів сезонного алергічного 
кон'юнктивіту. 

 
 

 
 

Даний винахід стосується офтальмологічної 
композиції, яка містить кетотіфен як фармацевти-
чно активний агент. 

Офтальмологічна композиція, яка містить фу-
марат кетотіфену, нині є відомою і вже має своє 
місце на ринку. Композиція даного винаходу має 
перевагу над існуючими композиціями в тому, що 
вона містить значно нижчу дозу фармацевтично 
активного агента. В результаті вищезгадана ком-
позиція є високоефективною і водночас добре 
переноситься пацієнтами. Про ще одну несподіва-
ну перевагу описаної авторами композиції свідчить 
той факт, що вищезгадана композиція може бути 
стерилізована без будь-якої помітної декомпозиції 
фармацевтично активного агента або інших ком-
понентів композиції. 

Композиція даного винаходу включає сіль ке-
тотіфену в концентрації від 0,01 до 0,04%, неіон-
ний тонізуючий агент у такій кількості, що загаль-
ний тонус композиції має осмолярність у межах від 

210 до 290 міліосмолів, необов'язково консервант, 
кислоту або основу для доведення рівня pH до 
слабкокислотного, та воду. 

Сіль кетотіфену в оптимальному варіанті є 
фумаратом кетотіфену. Концентрація солі кетоті-
фену в оптимальному варіанті становить від 0,03 
до 0,04%, краще - 0,025%. Неіонним тонізуючим 
агентом в оптимальному варіанті є гліцерин. Неі-
онний тонізуючий агент в оптимальному варіанті є 
присутнім у такій кількості, що загальний тонус 
композиції має осмолярність у межах від 230 до 
260 міліосмолів, краще - від 235 до 255 міліосмо-
лів. Якщо застосовують гліцерин, то концентрація 
гліцерину в оптимальному варіанті становить у 
межах від 1,5 до 2,5%. Консервант передбачаєть-
ся для багатодозових форм, але зазвичай він не є 
присутнім в однодозових формах. Якщо консер-
вант присутній, то перевагу віддають хлоридові 
бензалконію. Як правило, кількість консерванта 
становить від 0,005 до 0,02%, краще - 0,01%. Кис-
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лоту або основу застосовують у малих кількостях, 
наприклад, від 0,05 до 0,1%, для регулювання рів-
ня pH, перевагу віддають застосуванню невеликої 
кількості гідроксиду натрію 1N, наприклад, 0,075% 
такого розчину. Рівень pH композиції доводять до 
слабкокислотного для оптимізації стабільності та 
здатності пацієнта до її перенесення. Вищезгада-
ний слабкокислотний рівень pH в оптимальному 
варіанті означає pH від 4,4 до 5,8, краще - pH від 5 
до 5,5, найкраще - pH 5,3. Вода, присутня у компо-
зиції, як правило, є водою для інє'кцій. 

Оптимальна композиція цього винаходу вклю-
чає фумарат кетотіфену в концентрації від 0,03 до 
0,04%, гліцерин у концентрації від 2 до 2,5%, не-
обов'язково хлорид бензалконію в кількості від 
0,005 до 0,02%, гідроксид натрію та воду. У ще 
кращому варіанті композиція включає фумарат 
кетотіфену в концентрації від 0,025%, гліцерин у 
концентрації 2,125%, необов'язково хлорид бенза-
лконію в кількості від 0,01%, гідроксид натрію та 
воду. 

Офтальмологічну композицію цього винаходу 
застосовують як очні краплі, або в багатодозовій 
формі для тривалого зберігання, або в однодозо-
вій формі, не призначеній для зберігання. Вище-
згадані очні краплі мають високу терапевтичну 
цінність, оскільки вони можуть застосовуватися 
для лікування та тимчасової профілактики свер-
бежу очей через алергічний кон'юнктивіт, а також 
можуть застосовуватися для лікування та профі-
лактики ознак та симптомів сезонного алергічного 
кон'юнктивіту. 

Незважаючи на низьку концентрацію фарма-
цевтично активного інгредієнта, фумарату кетоті-

фену, рекомендована доза є нижчою за дозу у 
відомих композиціях фумарату кетотіфену. Таким 
чином, одну краплю композиції цього винаходу 
можна з користю застосовувати двічі на день, на 
відміну від 1-2 крапель існуючих композицій, які 
застосовують чотири рази на день. Той факт, що 
композицію цього винаходу можна застосовувати з 
дуже низьким загальним рівнем фармацевтично 
активного інгредієнта, зокрема, фумарат кетоті-
фену, є одним з несподіваних відкрить у контексті 
цього винаходу. Інше відкриття полягає в тому, що 
стабілізатор, наприклад едетат натрію, взагалі 
може бути виключений. 

Вищезгадану офтальмологічну композицію 
одержують шляхом змішування інгредієнтів та 
розфасовування одержаної в результаті суміші 
відомими спеціалістам способами. Стерилізацію 
композиції та первинне розфасовування здійсню-
ють, наприклад, шляхом гамма-опромінення, ети-
леноксидної обробки, обробки пучком електронів, 
автоклавування або стерилізації парою. 

Приклад 1: Багатодозові форми: 
Фумарат кетотіфену 0,25мг (0,025%) 
Хлорид бензалконію 0,10мг (0,010%) 
Гліцерин 100% 21,25мг (2,125%) 
Гідроксид натрію 1N приблизно 0,75мг 

(~0,075%) 
Вода для ін'єкцій до 1,0мл 
Приклад 2: Однодозові форми: 
Фумарат кетотіфену 0,25мг (0,025%) 
Гліцерин 100% 21,25мг (2,125%) 
Гідроксид натрію 1N приблизно 0,75мг 

(~0,075%) 
Вода для ін'єкцій до 1,0мл 
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