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酒石酸锑钾邻苯三酚等援解丸片

剂的制备及其对家犬肠胃道反应的研究

王殿翔 徐 青 产汉英 孙奋治

酒石酸锑钾以及其它的弹化合物
,

拭用于 口服时
,

一般熟为对肠胃道刺激很大
,

常引起

严重的呕吐反应
,

不适于临床应用
,

几年来国内静多学者
,

为了寻找 口服锑剂合适的剂型
,

避免呕吐
,

曾进行了不少的研究工作
,

一般敲为制成肠溶衣或援解肠溶衣丸片剂使在胃中不

崩解
、

不溶化始可避免药物的呕吐反应
。

〔 ’ 一 ” 二从国内过去暇床 E藏用过的 口服锑剂如
:
酒

石酸锑钾
, 8一经基唆琳锑以及我佣合成的盐酸胡椒嗦锑 ( S

.

J
.

59 ) 等制成肠溶衣或援解肠溶

衣丸片剂应用于 口服时
,

确实可以大大减袒呕吐反应
,

这挽明一个药物的反应
,

是有可能通

过剂型的方法来加以改善的
,

但 由于用肠衣溶液 ( 国内曾用各种原料如
:

虫胶
、

硬脂酸
、

薛

罗
、

角厦
、

藻酸
、

鲸蜡醇等不同处方进行了研究 ) 包衣时
,

由于不同批号制成的肠溶衣丸片

剂
,

所得包衣的厚薄不一致
,

很难掌握规格
,

尽管体外崩解度等藏脸合格
,

但在临床 E应用

时
,

概括的挽来
,

翘常出现下列两种情况
:

( 1 ) 肠溶衣包薄了
,

呕 吐反应就大
,

甚至很严

重 ; ( 2 )肠溶衣包厚了
,

就会排出完整的丸片
。

总之到 目前为止
,

在操作技术 E还无法掌

握
,

( 其中还牵涉到个体差具等因素很多 )
。

这样 口服蹂剂在临床 E的应用
,

就受到 了很大

的限制
,

甚至无法应用
。

过去虽然对酒石酸耸钾进行了大量的研究工作
,

但由于后者本身的

特点
,

毒性大
,

刺激性大
,

中毒量与治疗量之周的距离短
,

在动物实脸治疗中
, 口服疗效不

憾想
,

再加 巨剂型等固题 ( 不管系肠溶胶襄
、

肠溶衣或援解肠溶衣丸片剂 ) 迄今没有解决
,

以及一些其它因素
,

因此郎使是对酒石酸锑钾的 口服疗效
,

亦很难作出严格的
、

确切的
、

科学的定输
,

而对于其它的合成的新的 口服锑剂
,

过去的藏戮作的很少
,

尤其需要慎重的

作系硫的
、

深入的研先
。

在剂型简题 匕 我佣投想如果熊把药物与适宜的援解剂在适量的比

例下用一种方法
,

能使之呈均匀状态的粘和
,

以此为援解核心
,

再制成肠溶衣丸片剂
,

或甚

至不加肠溶衣
,

使锑直接在胃肠道援援积放
,

以期能达到降低反应
,

堤高疗效
,

这样就更为

理想
,

因此我俩进行了下列剂型的初步探甜
。

对几种有效的 口服锑剂
:

酒石酸锑钾磷苯三酚

( 8
.

丁
·

2 0 9 ) 迁’ 2二
、

盐酸胡椒嗦锑 ( 8
.

J
·

5 9 ) 〔 1 3〕、

氧氯化锑桔晶 ( S
.

J
.

6 6 ) 正’ 4 二等
。
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片的制备
:

( 1 ) i 号丸
:

处方
: 5

.

.J 20 J 2
.

4宽

硬
’

脂 酸 0
.

8克

萨 罗 0
.

8克

虫胶酒精澄明液 8
、

O毫升

( 10 %虫胶酒精混悬液过滤而得 )

阿拉伯胶

制成 2 4 丸

适量

适量

适量

制法
:
按量称取 8

.

J
.

2 09
,

硬脂酸
,

窿罗于乳林中研磨均匀
,

然后移置蒸发皿内
,

在

水浴 E加热熔融
,

混合均匀
,

加入虫胶酒精澄明液
,

随加热搅拌
,

蒸发至干
,
冷却后研粕

,

加淀粉等翰形剂制成 24 丸
,

每丸含5
.

J
.

209 10 0毫克
。

( 2 ) 2号丸
:

取 L述 1号丸用虫胶酒精澄明液与 10 %靳酸酒精溶液按 1 : 1 ( v/ v ) 混 和
,

以此混合液

作包衣
,

以滑石粉作假滑剂
,

最后使平均每丸的包衣称量重 60 毫克
。

( 3 ) 3 号丸
:

处方
:

5
.

J
.

20 9 2
.

4 克

硬 脂 酸 1
.

2 克

虫胶酒精澄明液 12 毫升

阿拉伯胶粉

水

甘 油

制成 4 8丸

制法
:

同 1号丸
,
·

每丸含 S
.

J
。

20 9 5 0毫克

( 4 ) 4 号丸引

取 E述 3号丸用 1 6毫升
,

虫胶酒精澄明液加 2
.

4克靳酸加热所得的溶液包衣
,

最后使平

均每丸的包衣称重 40 毫克
,

每丸含 S
.

J
.

2 09 50 毫克
。

`

( 5 ) 5 号丸
:
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处方
:5

.

J
.

29 0

硬 脂 酸

虫胶酒精澄明液 (同 E)

淀 粉

甘 草 粉
阿幽泊胶粉

2
.

4克

1
。

6克

4 1毫克

3克

2克

1克

甘油 毫升

4毫 升
`

行 1室升
混合液 4毫升

制成 48丸

制法
:

照 1号丸同样操作
,

制成丸剂
,

( 6 ) 6 号丸
:

制法 同 5号丸
,

处方中
,

虫胶酒精溶液 14 毫升
,

改揍为 10 %玉蜀黍肪酒精溶液 1 4毫升 ,

( 7 ) 7号丸
:

克克克克克处方
: S创 J

。

2 0 9

硬 脂 酸

淀 粉

甘 草 粉

阿拉伯胶

水 4 毫 升

甘油 1 毫升

制成 48 丸

2
.

4

2
。

4

3

}混合液 4毫升

制法
: 同 5号丸

。

( 8 ) 8 号丸
:

制法 同 5号丸
,

处方中
, 8 二 I

,

2 09
,

改为酒石酸娜钾
。

将虫胶酒精溶液改为等量的玉蜀

黍肮酒精落液
。

( 9 ) 3 号丸
:

制法同 5 号丸
,

处方中
, 5

.

J
.

20 9改为盐酸胡椒嚓锑 ( 吕
.

J
.

59 )
,

将虫胶酒精溶液

改为等量的玉蜀黍阮酒精溶液
。

( 1 0 ) 1 0号丸
:

制法同 5 号丸
,

处方 中 5
.

J
.

2 09 改为氧氯化鲜桔晶 ( 5
.

J
.

6 6 )
,

虫胶酒精溶液改方

玉蜀黍阮酒精溶液
。

( 1 1 ) 5
.

J
.

2 0 9援解片
:
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处方
:

5
.

J
.

2 09 12克
、

硬 脂 酸 8克

20 %虫胶混悬酒精溶液的澄明滤液 35毫升

淀 粉 5克

甘 草 粉 2克

糖 粉
.

`

2克

10 %淀粉浆 10毫升

滑 石 粉
.

2克

制成片剂 (每片含 S
.

J
.

2 09 100毫克 )

制法 :

将匆 %虫胶浪悬酒精落液过滤后所得的澄明滤液 35毫开置于蒸发皿中
,

于水浴 E浓精至

稀糖浆状时
,

加入镇先混和均白的 5
.

J
.

2 0 9 ( 1 2克 )与硬脂酸 ( 8 克 )的粉末
,

在搅拌下均匀混

和
,

冷却 , 研磨成均匀韧粉
,

以此作援解核心
,

再加人 E述处方中的斌形剂
,

按片 剂制备

常规
,

制成颗粒压片
。

二
,

家犬的呕吐藏脸
:

七远 11 种丸片剂均握家犬进行呕吐拭脸
,

以比较减袒呕吐反应的效果
,
所用犬均为我院

动物房供抬
,

握检查
,

体格健壮
,

盒憋良好
,

大便正常
。

犬均为雄性
,

粗副拣能 自然吞服药

物
。

服莉后姨覆观察 8 小时内呕吐
、

精神等反应情况
,

检查 24 小时内的大便
。

产生呕吐的犬 3 一
6 天内不再进行呕吐献验

,

或拾予不致吐的丸片
,

以作对照及消除可能产生的条件反射
。

今将群扣拮果列表于下
。

表中
“
一

”

表示没有呕吐
,

无任何昊常反应 ; “ 十 ”
表示呈呕吐状流唾

掖…或吐出少量胃液 ; “ + 十 ”
表示吐出大 量胃液及 少 量食物 ; “ 十 十 十 ”

吐出大量食物 ;

“
+ 十 十 韦

”

速疲呕吐
,

吐出大量食物
。

丸
、

片剂犬 呕 吐 贰 验 桔 果 表

药 !犬 呕 吐 反 应
龚便 检 查 备注

|l引州esl刻
esles

00一一一一一一ū一一一门J一一一一一一一ùù一八O一一一一一一一一ù一ùO一ù一一一一一一一一4一一一一一一一一一一

巾产土干个不十
用天

法
每 日剂量

药 物
(毫克 /

/公斤 )

1 号 丸
( 5

.

J
.

2 0 9 )

一次服完 刊
正”

,

无 ” 丸

…
一 { 同 L {二

一午服
.一

.

一
一下分|

,

次。刁今ù同

1010一20

2

( S

丸
2 0 9 )、 一

’ “ ` “ , 一

右 2 0

{
.

{

! …
!

正常
,

无整丸

检出一整丸

号.J

正常
,

无整丸
{

EE同同

3 号 丸

( 5
.

J
.

2 0 9 )
同 E
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J
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.
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摘 要

一
、

实输桔果表明
, 5号丸

,
`

6号丸以及 5
.

J
.

2 09 援解片以 20 毫克 /公斤体重 / 日剂量摧黔

家大速擅服用 3 天后
,

都宋出现沤吐
、

腹泻等渭化道反应
,

也未发现有整个的丸子被排出
,

食您和精神反应都很正常
。

8
.

J
.

20 9 援解片增至 25 毫克 /公斤体重 / 日剂量及 30 毫克 /公斤体

重 / 日剂量
,

速擅服用了三天亦未出现呕吐及排出整片等奚常情况
。

二
、

以酒石酸锑钾
, 已

.

J
.

66
、

S
.

J
.

59 等代替 5号丸中的3
.

J
.

2 09
,

井用相 同的方法制成援

解丸
。

前两者以 1 5毫克 /公斤体重 / 日剂量
,

后者以 20 毫克 /公斤体重 / 日剂量拾家犬曰服
,

均

产生呕吐反应
,

而酒石酸娜钾援解 丸的反应更为严重
。

三
、

本身带有援解作用的酒石酸锑钾磷苯三酚以硬脂酸
、

虫胶 ( 或玉蜀 黍 玩 ) 为 援 解

荆
,

再加 卜淀粉
、

洲
一

草
、

阿垃伯胶
、

甘油等斌形剂制成的丸
、

片剂不引起家犬的呕吐
、

腹泻

等悄化道付反应
。

我例又以未制成片剂的 8 二 {
.

2 09 援解柱心
,

对小白鼠 日本血吸虫病进行实

歇治疗
,

用相 当于 8
.

J
.

2 09 3毫克 / 20 克体重 / 日
, 1 5 天疗法

,

虫数减少率达 88 %
,
亡’ 3〕这

说明了 8
.

J
.

2 0 9 握援解后仍然有效
,

同时亦可表明共吸收良好
。
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