Tuheé lekov e formy
> prehled

> preskripce

Tento studijni material slouzi vyhragnpro vyuku
praktickych cvéeni p@ednetu Farmakologie I
student VL a ZL lekaské fakulty MU. Pedstavuje
strikné podklady pro fipravu k probirané latce a
osnovu pro zaznam vlastnich poznamek ve vyuce.
Vyswétlujici doplreni, aktualni Gdaje a prohloubeni
obsahu jsouiedneétem jednotlivych cvieni.



| ékov a forma

m konecna podoba lécdivého pripravku, v niz je
podan pacientovi

- urdéuje vlastnosti a tvar léku

- je prizpusobena zpusobu aplikace

- umoznuje koexistenci lecivych a pomocnych latek

- urcuje chovani ucinnych latek v organismu
(nastup udinku, intenzitu, délku trvani a zpasob
biotransformace)



| ékov a forma

s  konecna podoba lédivého pripravku, v niz je podan

pacientovi

1. aprava LL pro aplikacni cestu

2. aplikace presné definované davky LL

3. ochrana LL pired vnéjsimi vlivy (vlhkost, svétlo)

4. ochrana LL pred vlivy vnitiniho prostredi lidského téla (. pH
v Zaludku)

5. stabilizace

6. uprava vlastnosti LF typu - viné, chut,...

7. ovlivnéni farmakokinetickych viastnosti

m Uprava profilu uvolnovani LL z LF

m cilena distribuce LL (drug targeting) dodavka léc¢iva pfimo
do mista ucinku (organ, tkan)



viz bod 7

m 1. generace: Iékove formy s nefizenym
uvolriovanim (konvenc¢ni LF)

m 2. generace: lekoveé formy s fizenym uvolnovanim
(controlled release, CR)

m 3. generace: lékove formy s cilenou distribuci
(drug delivery system)




Rozdéleni Iékovych forem

1. Podle konzistence :
tuhée
polotuhé (gelovité nebo snadno tajici, mékke)
tekute
plynné
2. Podle tvaru

tvarové specificke
tvarové nespecifické

3. K vnitfnimu uziti (Ad usum internum — Peroralia, Parenteralia)

-k jinému upotiebeni (Ad usum alium - Ocularia, Nasalia,
Unguenta)

4. Podle obsahu ucinnych latek — jedna nebo vice



Tuhé |lékov é formy

TN

tvarové specificke

Wespeciﬁcké
\ implan ta ty,

tablety tobolky ¢ipky, .

> neobalene > tvrdé kulicky mikroformy
> obalene > mékké rektalni, vaginalni)

> enterosolventni » enterosolventni

> sublingvalni > S fizenym uvolriovani

> Sumivé

> S fizenym uvolfiovanim lecivé Zvykaci

gumy
tampony s lécivy

Y



Tuhé lékov é formy

S

tvarové specificke tvarové nespecifické
= zasypy (topické prasky)
= prasky (p.o.)

— |~

peroralni sumive zrnéné (granula)

= Obalené
= enterosolventni

= s modifikovanym
uvolriovanim

= ¢ajové smeési



Pulveres adspersorii

Zasypy, topické prasky

= jemné rozdrobnéné prasky uréené k mistnimu plsobeni
na kazi, sliznice nebo podkozni tkané
= prodysne, neovliviiuji perspiraci, neovliviuiji fyziologickou
funkci kiize
= (éinné latky —Mentholum racemicum, Camphora

racemica, Ichthammolum, Ac. boricum, Ac.
salicylicum,...

= zasypove zaklady — Zinci oxidum + Talcum (1:1)

= Magnesii oxidum, Calcii carbonas, Bentonitum, Tritici amylum,
Oryzae amylum



Pulveres adspersorii

Indiferentni— pouze zaklad (Talcum, ZnO, skroby)
Vysusujici — na mokvajici rany (derivaty celuldzy)
Protisvédive — menthol, kafr, benzokain

Dezinfeké ni — K. borita, salicylova, slouc¢eniny Bi,
carbethopendecinium Br-, hexachlorofen, sira

Antibioticke + Antimykotické — Framykoin®

(neomycin+bacitracin)
Myfungar ® (oxikonazol)

Canesten pudr ® (klotrimazol)



Pulveres adspersorii

Adstringentni zasyp

Rp.
Tannini 2,5
Zinci oxidi
Talci aa ad 50,0

M. f. pulv. adspers.
D. ad scat. adspers.

S. Zasyp. Nékolikrat denné nasypat na postizené
misto.



Protisv edivy zasyp

- mentol a kafr 1:1, celkem 40g, ucinné latky
budou zastoupeny celkem pul procentem z
celkového mnozstvi

Mentholum racemicum

Camphora racemica



Protisv edivy zasyp
- mentol a kafr 0,1 g, celkem 40g

Rp.
Mentholi racemici
Camphorae racemicae aa 0,1
Zinci oxidi
Talci aa ad 40,0
M. f. pulv. adspers.
D. ad ollam.

S. Protisvédivy zasyp. Nékolikrat denné nasypat na
postizené misto.



Pulveres perorales non divisi

Peroralni prasky k vnitinimu uziti - nedélené
tvarové nespecifické pripravky z pevnych sypkych ¢astic o
rizném stupni rozdrobnéni (jemné zpraskovane)

1 nebo vice LL

podavaji se v sypké podobé pomoci odmérek
- cajovalzicka3—-5g
polévkova lzice 10 - 15 g
hrotnoze0,5-1g

malo udinna léciva — salinicka projimadla, antacida,
aktivni uhli, ...



Pulveres perorales non divisi

Salinicke laxativum

Rp.
Natrii sulfatis
Magnesii sulfatis heptahydrici aa ad 300,0
M. f. pulv.

D. S. Jednu polévkovou Izici do sklenice studené
vody. Vypit rano nalac¢no.



Antacidum
(uhlicitan vapenaty a hydrogenuhlicitan sodny 1:1),
davkovani na hrot noze



Antacidum

(uhlicitan vapenaty a hydrogenuhlicitan sodny 1:1),
davkovani na hrot noze

Rp.
Calcii carbonatis
Natrii hydrogenocarbonatis aa 15,0
M. f. pulv.

D.S. Pri obtizich (prekyseleni, paleni zahy)
na hrot noze. Zapit sklenici vody (rozpustit
ve vode).



Granula

Zrnéneé prasky
tuhe, suche agregaty praskovitych tvarové i velikosti
nehomogennich &astic LL a PL

- meziprodukt pfi vyrobé tablet nebo pfimo k peroralnimu uziti
po dispergovani ve vhodné tekutiné)

. jednodavkoveé (délené)
- vicedavkové (nedélené)

¢ sumivé (granula effervescentia)
¢ enterosolventni (g. enterosolventia)
¢ s prodfouz enym uvoliovanim

(g. cum liberatione prolongata)
¢ s rFizenym uvoliovanim

(g. cum liberatione modificata)



Speciles

Cajova smés
smeési rostlinnych drog v suchém stavu rozdrobnénych
na predepsanou velikost ¢astic

k pripravé vodnych nalevi nebo odvart

> V nalevovych saccich

> sypané - 1 polévkova Izice (mékkeé rostl. ¢asti)
- 1 ¢ajova lzicka (tvrdé rostl. ¢asti)
+ 2d| vody



Speciles
Expektoracéni cajova smés

Rp.
Thymi herbae
Althaeae radicis

Plantaginis folii aa ad 100,0
M. f. species.

D. S. Cajova smés. 1 polévkovou IZici spafit 2d| vrouci
vody, 10 — 15 min vyluhovat. 3 — 4 x denné 1 salek.



Speciles

Cajova smés se sedativnim
ucinkem

(nat’ trezalky, list medun ky, koren
kozliku)

Celkem 50 g



Speciles

Cajova smés se sedativnim uéinkem
(nat’ trezalky, list meduriky, kofen kozliku)

Rp.
Hyperici herbae
Melissae folii
Valerianae radicis aa ad 50,0
M. f. species.

D. S. Cajova smés. 1 polévkovou IZici spafit 2dl vrouci vody, 10 — 15
min vyluhovat. Rano a vecer Salek teplého caje.



Pulveres perorales divisi



Pulveres perorales divisi

Peroralni prasky délené

. tuhé jednodavkoveé pripravky k vnitinimu uziti

. obsahuji léCiva ucinna (Separanda) i velmi silné udinna
(Venena)

- hmotnost 0,1 —0,5g, max. 1,0 g
- vehikula — Lactosum monohydricum, (Saccharosum)

. v Zelatinovych kapslich (Ad capsulas gelatinosas) nebo
vyjimecéné v papirovych vaccich (Ad chartas)
- adjustace: kelimek, papirova krabicka (skladacka)



Pulveres perorales divisi

n Dispenzovana forma n Dividovana forma

Rp. Rp.
Paracetamoli 0,5 Paracetamoli 5,0
Coffeini 0,1 Coffeini 1,0
M. f. pulv. M. f. pulv.

D. t. d. No. X (decem)
Ad caps. gelat.

S. 1 — 2 tobolky pfi hore¢ce, max.

4 x denné.

Div. in dos. aeqg. No. X (decem)
Ad caps. gelat.

D. S. 1 -2 tobolky

pfi horecce, max. 4 x denné.



Kompozitn 1 neopioidn |
analgetikum

- paracetamol 325 mg; guaifenesin 130mg; kofein

50mg do zelatinovych kapsli
forma dispenz. i dividovana, celkem 15 tobolek



Kompozitn i neopioidn i

analgetikum

- paracetamol 325 mg; guaifenesin 130mg; kofein
50mg do zelatinovych kapsli
forma dispenz. celkem 15 tobolek

Rp.
Paracetamoli 0,325
Guaifenesini 0,130
Coffeini 0,05
Lactosi monohydrici g.s. (nebo ad 0,6)
M. f. pulv.

D. t. d. No. XV (quindecim) ad caps. gelat.
S. 3 x denné 1 tobolku



Kompozitn i neopioidn i

analgetikum

- paracetamol 325 mg; guaifenesin 130mg; kofein
50mg do zelatinovych kapsli
forma dividovana, celkem 15 tobolek

Rp.
Paracetamoli 4,875
Guaifenesini 1,95
Coffeini 0,75
Lactosi monohydrici g.s. (nebo ad 9,0)
M. f. pulv.

Div. in dos. (aeq.) No. XV (quindecim)
Ad caps. gelat.
D.S. 3 x denné 1 tobolku



Pulveres effervescentes
Sumivé prasky
m neobalené ¢astice, které spolu v pritomnosti vody
reaguji a uvolnuji CO,
m do 5min se rozpusti

m Ucdinné latky:
m askorbat, k. acetylsalicylova, paracetamol, Ca, Mg, Zn,
stopovée prvky...

m pomocne latky:
m kyseliny — citronova, jable¢na, vinna



Tabulettae

Tablety

tuhé, mechanicky pevné
vylisky z praskovitych nebo
granulovanych smési LC a
pomocnych latek

tvar plochého valce, disku
nebo ¢ocky, ¢asto s délici
ryhou

nejéastéji uzivana lékova
forma



Tabulettae

Tablety

- valcovity tvar, ploché nebo ¢ockovite, s ryhou pro
usnadnéni rozdéleni

pfipravuji se lisovanim (prip.vytlacovanim, formovanim,
lyofilizaci)

tzv. tabletoviny



Tabulettae

tabletovina = smés LL a PL:

- plniva, pojiva, rozvolnovadla, zvihéovadla, latky kluzne,
Il. modifikujici chovani v GIT, barviva, chutova korigencia

tabletovaci lis



Tabulettae

p.0. uziti:
- Tabulettae non obductae

- Thl.
- Thl.
- Thl.
- Thl.
- Thl.
- Thl.

obductae

effervescentes

pro solutione

cum liberatione modificata
enterosolventes

orales

jiné uziti:

- Thl.
- Thl.
- Thl.

vaginales
intrauterinae
rectales pro solutionibus et

suspensionibus



Tabulettae

Psychostimulans

Dispenzovana forma Dividovana forma

Rp. Rp.
Coffeini 0,1 Coffeini 2,0
Mass. tabul. g.s. ut f. tabul. Mass. tabul. g.s. ut f. tabul.
D. t. d. No. XX (viginti) No. XX (viginti)
S. Pfi Unavé 1 tabletu. D. S. Pii Unavé 1 tabletu.

Maximalné 3 denné. Maximalné 3 denns.



Tabulettae obductae

Obalené tablety (obduktety)

tabletové jadro je pokryté 1 nebo vice obalovymi
vrstvami

Dlvody obalovani:

m fechnologicke.

= zvysSeni stalosti, mechanické odolnosti
m lerapeuticke:

= prodlouzené uvolnovani

= enterosolventni obal

= fizené uvolfiovani LC
m estetické (chut, zapach, barva)



Tabulettae obductae

Obalovani tablet:

m filmotvornymi latkami — jednovrstevny obal (polymery)
— filmem potaZené tablety

m cukernymi roztoky — smés pomocnych latek (korigencia
chuti a vané, barevny povlak)

— drazeé

= specialnimi obaly (napf. enterosolventnimi)
— tablety s fizenym uvoliovanim



Capsulae

Tobolky, kapsle

. pevneé jednodavkove pripravky s
tvrdymi nebo mékkymi obaly
riznych tvart a velikosti

. obsah pevny, tekuty nebo polotuhy

¢ Capsulae molles ¢ Caps. oromucosales

¢ Capsulae durae intrauterinae
¢ C. amylaceae rectales
¢ Caps. enterosolventes vaginales

¢ Capsulae cum liberatione modificata



Capsulae

SloZeni
tvrde’ > zelatina, egceroI, 12 - 15 %
mékke barviva 32 %
Velikost

tvrdé tobolky- 8 velikosti
- jen sucha Iégiva! - plv., gra., mikroformy!

5- 4 -3 - 2-1- 0 - 00-000
013-02-0,27-0,37- 048-0,67—-0,92- 1,42 ml



Suppositoria

Cipky
jeddnpcjévkové pripravky, tvarem uzpulsobeny rektalnimu
podani

- 2-4 cm, jednostranné zaspicatéle

Hmotnost: 2 - 3 g pro dospélé
1 g pro déti

¢ipkovina
= LL rozpusténe /suspendované /emulgované v ¢ipkovém

zakladu (Adeps neutralis, Cacao oleum, Gelatinae

glycerogelatum)
> lipofilni
> hydrofilni



Suppositoria

Divody pro pouZiti rektalni aplikace
m LL se Spatnou resorpci z GIT

m ¢astecneé obeijiti first pass efektu

m LL s davkou >500mg

m LL nicici stfevni mikrofloru

m pediatrie, geriatrie, polykaci potize

= nespoluprace pacienta, | stav védomi




Suppositoria

priprava: litim roztavené
¢ipkoviny do forem a
naslednym  ochlazenim,
nebo lisovanim Za
studena

- adjustace: bali se do

celofanu nebo plastovych
¢i pokovovanych folii



Suppositoria

dispenzovana forma

m davky LL pro 1 ¢ipek + typ ¢ipkoveho zakladu (q.s.)

n ,Cacao olei guantum satis ut fiat suppositorium™
(pro infant.)

s  Massae pro suppositoriis..."

Rp.
Atropini sulfatis monohydrici 0,0005
Papaverini hydrochloridi 0,05

Mass. pro supp. g.s. ut f. supp.
D.t.d. No. XX (viginti)

S. Pri kiedich zavest 1 ¢ipek do konecniku, max. 3x denné.



Suppositoria

dividovana forma

m davky LC pro x &ipka + typ &ipkového zakladu (q.s.)

n ,Cacao olei quantum satis ut fiant suppositoria No.X
(decem)"

n _Massae pro suppositoriis..."

Atropini sulfatis monohydrici 0,010

Papaverini hydrochloridi 1,0

Mass. pro supp. g.S. ut f. supp. No. XX (viginti)

D. S. Pri kiecich zavest 1 ¢ipek do konec¢niku, max. 3x denné



Suppositoria — dispenzovan a

dividovan a forma

- ASA 500mg
- celkem 30 ¢ipku



Suppositoria — dispenzovan a forma
- ASA 500mg
- celkem 30 ¢ipku

Rp.
Acidi acetylsalicylici 0,5
Cacao olei g. s. ut fiat supp. (pro adult.)
D. t. d. No. XXX (triginta)

S. Pri horecce zavest 1 ¢ipek do konec¢niku, max.
4 denné.



Suppositoria —dividovan a forma
- ASA 500mg
- celkem 30 ¢ipku
Rp.
Acidi acetylsalicylici 15,0

Cacao olei g. s. ut fiant supp. (pro adult.)
No. XXX (triginta)

D.S. Pri horecce zavést 1 ipek do
konec¢niku, max. 4 denné.



Globuli vaginales

Vaginalni kulicky, globule
- vejdity tvar; hmotnost cca 4 g

. konzistenci a zakladem podobné konec¢nikovym
cipkim



Globuli vaginales

Lokalni pusobeni:
m antimikrobni
= antisepticke
m spermicidni

m zakladem je nejcastéji
glycerogel Zelatiny, kakaovy
olej



Globuli vaginales

Rp.
Tetracyclini 0,1
Cacao olei g.s. ut f. glob. vag.
D.t.d. No X. (decem)
S. 1 kulicku zavest na noc do pochvy.



Implantata

Implantaty

. sterilni tuhé pripravky s protrahovanym
uvolnovanim pro parenteralni implantaci

!

dlouhodobé uvolrovani Ié€ivych latek,
napf. hormonu




Mikroformy
Mikrotobolky, lipozomy, pelety

. moderni HVLP z miniaturnich ¢astic
umozriujicich modifikované uvolriovani ¢i
Fizenou biodistribuci léd¢iva



Mikroformy

Mikrotobolky, mikrozomy, pelety

moderni HVLP z miniaturnich ¢astic umoznujicich
modifikované uvolriiovani ¢i fizenou biodistribuci l1€Civa

Mikrotobolky — obdoba kapsli

. Gastice obsahuje jadro s lécivem, které je pokryto
vrstvou polymeru

Lipozomy — vacky s obsahem léciva

- nejcastéji fosfolipidy, podavaiji se i.v.
Pelety — homogenni obsah

- plni se do Zelatinovych tobolek



Mikroformy

Mikrotobolky — obdoba kapsli, velikost: jednotky az stovky pm
. castice obsahuje jadro s lécivem, které je pokryto vrstvou
polymeru
- (Nanocastice (velikost 60-300 nm) - cilené nosice léciva do
organt i bunék po peroralnim, parenteralnim i lokalnim
podani)
Lipozomy —vezikuly (méchyiky) lamelarni struktury vzniklé z
disperze fosfolipidi ve vodném prostredi
- velikost 0,6-2,0 pm s tloustkou membrany 5 nm

- casto V. podani - vychytavani monocyto-
makrofag.systémem - mozno lécéivo distrib. napi. do
nadoroveé tkané

Pelety — sferické castice s vysokou homogenitou; velikost 0,5-2,0
mm
pIni se do Zelatinovych tobolek



