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(57) 1.  Лікарський засіб у формі супозиторіїв для
лікування деструктивно-запальних захворювань
прямої кишки, що містить активну речовину та ос-
нову, який відрізняється тим, що як активну ре-
човину містить (±)-цис-3-(2'-бензімідазоліл)-1,2,2-
триметилциклопентанкарбонову кислоту, як осно-
ву - поліетиленоксид-400, пропіленгліколь та прок-

санол-268 при наступному співвідношенні компо-
нентів, (г):

(±)-цис-3-(2'-бензімідазоліл)-1,2,2-
триметилциклопентанкарбонова ки-
слота 0,1-0,2
поліетиленоксид-400 0,3-0,4
пропіленгліколь 0,5-0,6
проксанол-268 0,7-0,75.

2. Лікарський засіб за п.1, який відрізняється тим,
що містить компоненти при наступному співвідно-
шенні, (г):

(±)-цис-3-(2'-бензімідазоліл)-1,2,2-
триметилциклопентанкарбонова ки-
слота 0,125
поліетиленоксид-400 0,385
пропіленгліколь 0,586
проксанол-268 0,704.

Корисна модель відноситься до фармації та
медицини, зокрема до лікарських засобів у формі
супозиторіїв для лікування деструктивно-
запальних захворювань прямої кишки.

Проктологічні захворювання залишаються ак-
туальною проблемою сучасної медицини, що по-
в'язано з поширеністю даних захворювань і тяжкіс-
тю протікання курсу фармакотерапії зазначених
патологій [1].

Завдяки простоті використання, ефективності
та швидкості початку фармакологічної дії супози-
торії займають перше місце серед лікарських за-
собів проктологічної практики.

На фармацевтичному ринку України зареєст-
ровано велику кількість супозиторіїв для лікування
деструктивно-запальних захворювань прямої киш-
ки [2]. Широко використовуються супозиторії з ме-
тилурацилом виготовлені на гідрофільній поліети-
леноксидній основі. Супозиторії проявляють
репаративний, протизапальний ефект [3].

Проте зазначені супозиторії протипоказані при
гострих і хронічних лейкемічних формах лейкозу,
злоякісних захворюваннях кісткового мозку, а та-

кож існує можливість виникнення алергічних шкір-
них реакцій (уртикарний висип), головного болю,
запаморочення. Серед недоліків даного препарату
слід також зазначити високу осмотичну активність
поліетиленокидної основи, завдяки чому подраз-
нюється слизова оболонка прямої кишки, виника-
ють побічні реакції такі як свербіж та печіння.

Завданням корисної моделі є створення ново-
го лікарського засобу у формі супозиторіїв шляхом
використання (±)-цис-3-(2'-бензімідазоліл)-1,2,2-
триметилциклопентанкарбонової кислоти у поєд-
нанні з комбінованою супо-зиторною основою,
завдяки чому досягається посилений ефект дії
компоненту, в результаті чого одержують лікарсь-
кий засіб ефективний при лікуванні деструктивно-
запальнних захворювань прямої кишки.

Поставлене завдання вирішується таким чи-
ном, що лікарський засіб у формі супозиторіїв для
лікування деструктивно-запальних захворювань
прямої кишки містить (±)-цис-3-(2'-бензімідазоліл)-
1,2,2-триметил-циклопентанкарбонову кислоту в
якості діючої речовини і комбіновану супозиторну
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основу при наступному співвідношенні компонен-
тів (г) на один супозиторій:

(±)-цис-3-(2'-бензімідазоліл)-1,2,2-
триметилциклопентанкарбонова кис-
лота 0,1-0,2
поліетиленоксид 400 0,3-0,4
пропіленгліколь 0,5-0,6
проксанол 268 0,7-0,75.

 Оптимальний склад заявленого засобу згідно
з корисною моделлю містить компоненти при на-
ступному співвідношенні (г):

(±)-цис-3-(2'-бензімідазоліл)-1,2,2-
триметилциклопентанкарбонова кис-
лота 0,125
поліетиленоксид 400 0,385
пропіленгліколь 0,586
проксанол 268 0,704.
(±)-Цис-3-(2'-бензімідазоліл)-1,2,2-

триметилциклопентанкарбонова кислота (далі -
діакамф) здатна підвищувати чутливість тканин до
інсуліну і проявляє цукрознижуючу та антидіабети-
чну дію [4].

Проте, аналіз джерел інформації не виявив ві-
домостей про здатність вказаної сполуки позитив-
но впливати на деструктивно-запальні процеси у
прямій кишці та про застосування її у проктології.

Кількісний вміст діакамфу у заявленому засобі
визначений експериментальним шляхом, виходя-
чи з вимог до специфічної активності засобу та
фізико-хімічних властивостей одержаної лікарської
форми і може варіювати від 0,1 до 0,2г. Оптима-
льним з точки зору фармакологічних властивостей
є вміст діакамфу 0,125г. Якщо вміст діакамфу
менший за 0,1г на один супозиторій, то виникає
суттєве зниження специфічної активності. Збіль-
шення діакамфу понад 0,2г на супозиторій недоці-
льне, тому що специфічна активність стабілізуєть-
ся, а витрати діючої речовини зростають.

Допоміжні речовини, які входять до складу за-
явлених супозиторіїв, відомі у фармації, проте їх
кількісне і якісне сполучення нове, не відоме з
джерел інформації.

Поліетиленоксид-400 (ПЕО-400) у складі супо-
зиторіїв, забезпечує абсорбцію виділень із прямої
кишки. Кількість ПЕО-400 була обрана на підставі
даних вивчення осмотичних властивостей і може
варіювати від 0,3 до 0,4г. При збільшенні кількості
ПЕО-400 понад 0,4г на один супозиторій є можли-
вість виникнення побічних реакцій (зокрема, міс-
цево подразнюючої та висушуючої дії). При змен-
шенні кількості ПЕО-400 буде проходити не повна
абсорбція виділень.

Доцільність введення до складу лікарської
форми пропіленгліколю (ПГ), обумовлена його
здатністю до змочування, а також сприяння виві-
льненню та пенетрацї лікарської речовини. Кіль-
кість пропіленгліколю необхідна для приготування
супозиторіїв обрана для забезпечення максима-
льно можливого розчинення діючої речовини без
втрати необхідних структурно-механічних власти-
востей лікарської форми і становить 0,5-0,6г. Зме-
ншення кількості пропіленгліколю понад 0,5г при-
зводить до мінімального розчинення діючої

речовини, а збільшення понад 0,6г знижує стійкість
супозиторіїв до руйнування.

Проксанол-268 у складі супозиторної основи є
формоутворювачем, який забезпечує оптимальні
структурно-механічні властивості та сприяє по-
кращенню мікроциркуляції у тканинах. Кількість
проксанолу-268 визначена дослідним шляхом і
становить 0,7-0,75г. Якщо вміст проксанолу-268
менший за 0,7г на один супозиторій, то спостеріга-
ється погіршення консистентних властивостей
супозиторіїв. Збільшення вмісту проксанолу-268
понад 0,75г на один супозиторій призводить до
збільшення часу розчинення супозиторіїв у порож-
нині тіла.

Ректальні супозиторії виготовлені на прокса-
нол-пропіленгліколь-поліетиленоксидній основі
мають помірні осмотичні властивості, забезпечу-
ють добру проникність діючої речовини, зручність
застосування та позитивний сумарний ефект на
клінічні прояви проктологічних захворювань.

Заявлений лікарський засіб може бути одер-
жаний за допомогою використання стандартного
обладнання наступним чином: необхідну кількість
дрібнодисперсного порошку (±)-цис-3-(2'-
бензімідазоліл)-1,2,2-
триметилциклопентанкарбонової кислоти подріб-
нюють з пропіленгліколем. Окремо на водяній бані
розплавляють проксанол-268 у присутності полі-
етиленоксиду-400. Отримані суміші об'єднують,
перемішують до однорідної маси і формують супо-
зиторії.

Маса супозиторію заявленої композиції може
коливатися у межах 1,6-3,0г.

Корисна модель ілюструється прикладами.
Приклад 1.
Розрахункова маса компонентів супозиторіїв

склала 125,0г (±)-цис-3-(2'-бензімідазоліл)-1,2,2-
триметилциклопентанкарбонової кислот, 385,0г
поліетиленоксиду-400, 704,0г проксанолу-268,
586,0г пропіленгліколю. Для виготовлення супози-
торіїв були відважені компоненти зі збільшенням
мас на відсоток технологічних витрат (у прикладі
не зазначені).

Проксанол-268 розплавили на водяній бані у
присутності поліетиленоксиду- 400. Дрібнодиспер-
сний порошок (±)-цис-3-(2'-бензімідазоліл)-1,2,2-
триметилциклопентанкарбонової кислоти подріб-
нили з пропіленгліколем до отримання однорідної
маси. Отримані суміші об'єднали і ретельно пере-
мішали. Готову однорідну супозиторну масу роз-
ливали у форми, які для охолодження помістили у
холодильник на 60 хвилин.

Одержали 1000 супозиторіїв масою 1,8г зі
складом компонентів в г на 1 супозиторій:

(±)-цис-3-(2'-бензімідазоліл)-1,2,2-
триметилциклопентанкарбонова ки-
слота 0,125
поліетиленоксид 400 0,385
пропіленгліколь 0,586
проксанол 268 0,704.
Приклад 2.
Вивчення ефективності заявлених супозиторі-

їв проводили у співставленні з препаратом порів-
няння на загальновживаній моделі формалінового
проктиту [5].
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У безпородних білих щурів масою 200-250г ви-
кликали формаліновий проктит шляхом дворазо-
вого введенням 15% розчину формаліну протягом
3 днів з інтервалом в 1 день. Даний токсикант вво-
дили ректально у дозі 0,2мл/100г маси тварини.
Досліджуваний препарат (супозиторії з діакамфом)
та препарат порівняння (супозиторії з метилура-
цилом) вводили у лікувально-профілактичному
режимі (паралельно з формуванням патології)
ректально 1 раз на день, щоденно, по 1 свічці на
тварину. По закінченні експерименту, тривалість
якого склала 7 днів, тварин виводили з досліду в
умовах евтаназії, вилучали пряму кишку та прово-
дили її макроскопічне дослідження.

Показниками глибини ураження та, відповідно,
фармакологічної активності досліджуваних
об’єктів, при макроскопічному вивченні були наяв-
ність та вигляд ділянок некрозу та виразок, наяв-
ність набряку, гіперемії, порушення складчастості
та крововиливів у слизовій оболонці прямої кишки,
виражені в балах (0-3 б.).

Лабораторних тварин поділили на 4 групи:
1. Інтактний контроль, n=6
2. Контрольна патологія (неліковані тварини з

патологією), тварини з модельною патологією, n=6
3. Ліковані супозиторіями з діакамфом; твари-

ни з модельною патологію, n=6
4. Ліковані супозиторіями з метилурацилом,

n=6

Таблиця

Показник враженості у балах:
Групи тварин некроз,

виразки набряк порушення
складчастості гіперемія геморагій

Інтактний контроль, n=6 0 0 0 0 0
Контрольна патологія, n=6 2,60±0,38 2,40±0,19 2,40±0,19 2,40±0,38 2,60±0,19
Ліковані супозиторіями з діакамфом, n=6 1,50+0,16* 0,50±0,16* 0,17+0,16*/** 0,67±0,32*/** 0,50±0,16*
Ліковані супозиторіями з метилурацилом,
n=6 1,50+0,16* 1,17±0,48* 1,17±0,32* 1,50±0,16 1,00±0,32*

Примітка:
* - достовірно по відношенню до групи контрольної патології (Р£0,05);
** - достовірно по відношенню до групи, лікованої метилурацилом (Р£0,05)

Аналіз даних таблиці 1 свідчить про те, що на
тлі сформованої патології супозиторії з діакамфом
не поступаються, а за деякими показниками до-
стовірно переважають ефективність препарату
порівняння.

Таким чином, заявлено новий ефективний лі-
карський засіб у формі ректальних супозиторіїв
для лікування деструктивно-запальних захворю-
вань прямої кишки. Якісний та кількісний склад
композиції забезпечує одержання стабільної лі-
карської форми з достатнім терміном зберігання.

Заявлений лікарський засіб може бути вигото-
влений в умовах фармацевтичного підприємства
за стандартною технологічною схемою на типово-
му обладнанні.
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