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	Описание

Данное изобретение относится к  фармацевтическому препарату на основе изосорбида-5-мононитрата, который содержится в лекарственной форме, с продолжительным высвобождением (пролонгированным действием) активного вещества. 

Изосорбида-5-мононитрат, активный метаболит изосорбида динитрата, является первым представителем нового поколения нитрированных вазодилататоров. Он способствует эффективному профилактическому лечению стенокардии, а отсутствие эффекта «первого прохождения через печень» придает ему особые свойства при лечении сердечной недостаточности.

Тем не менее, изосорбида-5-мононитрат имеет недостатки, которые затрудняют его преобразование в лекарственную форму с замедленным высвобождением (эффект депо), а именно:

-явление статического электричества, которое делает практически невозможным любое сухое смешивание, поскольку показатель текучести вещества практически равняется нулю;

-явление сублимации, при котором мононитрат изосорбида-5 подвергается воздействию определенных стрессовых условий (температуры 60ºС и относительной влажности 75%), а также
-хорошая растворимость изосорбида-5-мононитрата в воде и буферных растворах, которая затрудняет контроль высвобождения активного вещества из лекарственной формы.
Целью данного изобретения является разработка подходящей галеновой формы изосорбида-5-мононитрата, способной ликвидировать вышеупомянутые недостатки.
Было установлено, что определенная гранулометрическая доля изосорбида-5-мононитрата в виде порошка обладает подходящими свойствами, т.е. она характеризуется незначительными электростатическими явлениями, менее явной склонностью к сублимации, хорошей текучестью и сжимаемостью.
Данное изобретение относится к таблетке, которая отличается тем, что содержит в качестве активного (действующего) вещества изосорбид-5-мононитрат в виде порошка с частицами размером от 80мкм до 500мкм; который определяется методом воздушного просеивания через сито до однородной дисперсной формы в гидрофильной матрице на основе минимум одного компонента, вызывающего набухание, и одного -  растворителя.

Использование порошка с таки размером гранул, т.е. гранул с размерностью между 80 и 500 мкм, причем 70% этих гранул должны достигать предпочтительнее размера от 80 до 250мкм, дает дополнительное преимущество.

При изготовлении состава это дает возможность избежать процесса мокрого гранулирования, который является распространенным, и, тем не менее, имеет недостатки. 
Процедура воздушного просеивания, используемая в изобретении для определения размера гранул изосорбида-5-мононитрата, является квалифицированным и широко применимым методом благодаря своей высокой чувствительности и надежности, поэтому и считается известным. Производственные условия, которые применяются в рамках данного изобретения, разъясняются далее в деталях.


