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I
INTRODUCCION

Considerando la importancia que cada dia adquiere la dosifi
cacién de medicamentos en forma de supositorios, he considerado
de sumo interés desarrollar mi trabajo sobre la elaboracién de -
supositorios en el regetario de farmacia para uso inmediato. Pa-
ra 1o cual propongo una nueva modalidad en la preparacién de es-
ta forma farmacéutica, mediante la cual el médico puede formular
un medicamento para ser usado en forma de supositorio, aprovechar
do las ventajas que ofrece la via rectal, ya que presenta una ab
sorcién muy rdpida y por lo tanto en este aspecto estd catalogads

como la segunda via, después de la via endovenosa.

El nuevo sistema en la preparacién de esta forma farmacéuti-
ca se basa en que el médico queda en libertad de formular y dosi-
ficar y el farmacéutico poner la base de supositorio que més con-

venga, segun el medicamento a usar.

En la actualidad los supositorios son una forma farmacéutice
que es explotada por la industria y desde luego el médico se ve
obligado a aceptar las férmulas ya elaboradas por los grandes la-

boratorios.

En cambio, con esta nueva forma en la preparacidn, se solu-
cionan: problemes galénicos, porque se puede realizar un trabajo

répido y fédcil. Tomando en cuenta para esto, la rapidez de ab-



sorcién que posee la via rectal y el uso de nuevas bases.

Las ventajas que se pueden ottener elaborando el producto

de esta manera, son las siguientes:

lg2. Entrega inmediata

28, Producto fresco
32, Libertad de formular

42, TEleccidbén de la base que mds se ajusta al medica-
mento incorporado

52, Flexibilidad en la dosis

62, Ampliacidn del uso de la via rectal con todas sus

ventajas

78. Variedad de productos activos farmacéuticos que -
se pueden formular por supositorios, ya sean séli
dos y liquidos

88, TFacilidad en la elaboracidn

Con esta manera de formular, confeccionar y administrar me
dicamentos de una forma que presenta mucha flexibilidad por to-
dos los aspectos seflalados en sus ventajas, he querido dar un

aporte al farmacéutico que diariamente labora en el recetario.
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REVISION DE LITERATURA

Los supositorios son cuerpos s6lidos que se ablandan a la
temperatura del cuerpo. Un supositorio consiste en una droga
disuelta o en suspensidn en una base que se elige para que se
derrita a la temperatura del cuerpo y se pueda disolver en €1l
o formar una emulsidén con las secreciones de la mucosa. Se le
debe dar una forma conveniente para la insercidén y retencidn -
por la cavidad especial del cuerpo en la cual ha de usarse. En
la préctica moderna, la medicacidén por supositorios estéd desti
nada exclusivamente a preparaciones rectales. La forma que se
les da a los supositorios es mds o menos cdénica, con el vérti-
ce redondeado. La farmacopea ordena que el supositorio rectal
para adultos pese 2 gramos. El supositorio para nifios general

mente pesa la mitad (1-4-8).

Se ha descubierto que, algunas veces, el medicamento se -
absorbe mds rédpidamente cuando es administrado por medio de su

positorios que por via oral.

En la elaboracidén de supositorios se han utilizado varios
métodos que incluyen bases diferentes, desde los mis antiguos,
como la manteca de cacao, hasta contar en la actualidad con ba
ses modernas que presentan grandes facilidades en la prepara-

cién de estos medicamentos. Se han utilizado en la preparacidn
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de supositorios varios tipos de agentes tensioactivos. Estos
hacen posible la formulacidn de bases con un amplio margen de
puntos de fusidn, consistencia y solutilidad, apropiadas para
usarse en varias cavidades del cuerpo. Al llegar un agente ten
sioactivo apropiado, se puede controlar la velocidad de disper-
sién del medicamento. Estos agentes tensioactivos prescntan -
ventajas por la dispersién y formacidén de emulsiones; poseen -
»
también un cardcter no irritante. Entre estosﬂagéhtes tensioac
tivos estédn el Arlacel, Span, Tween y el Myrs (estearato polio-
xietilénico). BEstos materiales se pueden usar aisladamente o -
mezclados, para obtener una amplia variacidén en puntos de fusidn

y consistencia.

Ciertos trabajos realizados recientemente, sugjeren tam-
bidn que la velocidad de absorcién de la droga en una base de -
supositorios medicada, aumenta cuando la droga se emulesifica o
queda en dispersidén en un vehiculo, cn vez de estar disuelta en
él.

Estudios realizados sobre la administracién de sulfonami-
das ligeramente solubles en agua, administrada en supositorios,
han demostrado que estas drogas se absorben con méds rapidez de
las bases solubles en agua, que de las kases solubles en gra-—-
sas: y fue la sulfonamidc sdédica que did la concentracidén mds
alta en sangre, cuando ésta se administra por medio de suposi-

torios basados en un emulsificante no idnico (1).

Se han hecho investigacioncs sobre el empleo de suposito-
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circulacibén general vehiculizados en forma de supositorios rec

tales en los cuales se ha comprobado un éxito satisfactorio.

Con el uso de supositorios de antibidticos se evitan in--
convenicntes como las reacciones locales que producen las in--
yecciones, y también las frecuentes manifestaciones téxicas o
de intolerancia cuando innecesariamente se introduce de sutito

2 la circulacidén general una elevada cantidad de antitidticos.

Para la preparacidén de supositorios que contengan antibid
ticos, se toman precauciones para lograr un preparado farmacéu
tico estaktle y que asegure la absorcidén de la mayor cantidad -
posikle del principio activo. No se deben emplear temperatu--
ras excesivas cuando se preparan por fusidn y hay que tomar en
cuenta el efecto sumamente perjudicial de la humedad; por eso
no se deben emplear bases que contengan agua o sean higroscdpi
cas.

Se ha de tratar de evitar la posible inactivacidn del an-
tibidtico en la ampolla rectal a causa de los fermentos secrec-
tados por los microorganismos 211i existentes; por c¢jemplo, la
penicilinasa del B. coli, Para evitar la pérdida de actividad
del medicamento, es aconsejable elevar la cantidad de princi--
pio activo en la férmula, o agregar & la base ciertas sustan—

cias que anulen la accidén del fermento.

Se han llevado a cabo trabajos que demuestran la importen

- ey o - N N Y o . SR T . R S P b I EE S e R |
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del antitidbdtico. En dicho trabajo se experimentaron bases de

supositorios rectales para incorporar penicilinas y estreptomi
cina. Se eligieron bases tipo graso que se prefirieron por su
falta de higroscopicidad, lo cual da una estabilidad mayor pa-
ra el antibidtico utilizado. Las bases utilizadas fueron man-

teca de cacao y manteca de Imhausen (3).

La ventcoja de usar las tases modernas es la rapidez de la
preparacidén del supositorio, el cual puede ser elaborado cn cl
nomento scgun indicacidén del médico y de acuerdo a la necesi-
dad. Actualmente se cuenta con la fabricacidn de estos medica
mentos a cscala industrial; pero con el empleo de ecstas nuevas
bases se facilita su elaboracidén en el recctario, teniendo la
ventaja dec poder obtener un producto fresco y de acuerdo a la

indicacidén médica.
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DESCRIPCION DE NUEVAS BASES PARA SUPOSITORIOS

Los excipientes usados en las bases para supositorios de-
ben reunir ciertes condicioncs, entre las cuales estdn:
12, Fundir a la temperatura normal del organismo o di-

solverse en las secreciones de la mucosa rectal an

tes de 30 minutos.
22, Buena conservacién de la maosa del supositorio.

32, ©No ser téxico ni irritante y ser compatikle con -

las sustancias medicinales.

42, Facilidades de verterse y de solidificar en los -
moldes, de manexra que los supositorios puedan ser

retirados sin que se adhieran = sus paredes.

52, Ceder la sustancia medicamentosa de una mancra fa-

cil para ser absorbkidos.

Entre las bases usadas figuran desde la manteca de cacao
haste bases modernas. A continuacidn se hard una descripcidn

de e¢stas bases.

Manteca de cacao: Es un excipiente muy utilizado. A la

temperatura media ambiente se presenta como una sustancia sdéli
da, grasa, no irritante, de color amarillo, recientecmente obte
nida y que con el tiempo se transforma en klanca por un proce-

so de enranciamiento. Estd compuesta por una mczcla de glicé-
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ridos de los 4cidos oléico, palmitico, estedrico y ardquico y
un glicérido mixto de los tres primeros, razdén por la cual es
ffcilmente enranciable. Su densidad es de 0.86 y c¢s soluble
cn dos partes de éter. Su zona de fusidn es de 302C a 35¢°C.
La manteca de cacao prescnt: una particularidad de quc cuando
se ha fundido por encima de 379C se forma un compuesto mectaes-
table que funde alrededor de 25°C y que después de clerto tiem
po pasa de nuevo a la forma estable. En el sigulente csquena

se pueden 2preciar estas variaciones:

Forma B, 14bil

Calentada a mds de 379C J Solidifica a
149-71179C

Fundc a 23%2-299C
Manteca < - ,
ée cacao .
Forme estable
Calentada a menos de s g
3700 y Sollglllca a
22-2¢2(C

Funde o 30-=352C

Cuando se preparan los supositorios por ¢l métodc de fu-

m

idn sin preceuciones especiales, debido a 1la trunsformacidn
isomérica cnteriormente cxpucsta, sc obtienen de punto de fu-
sién inferior a los obtenidos por presidn o a2 los que ya lle-
ven varios dias preparados. cra evitar el inconveniente de
la ktaje fusitilidad de la manteca sobrecalentada, se ho pro-
puesto oarladir cere o esperma, pero hay que tener en considera-
cidn quc, a los pocos dfas, le zona del punto de fusidén puede

ser tan alta que resultarian supositorios terapéuticamente inc
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cacao, pero que si se afiade un 20 por 100, el punto de fusién
resultante de la mezcla es idéntico al de lea manteca de cacao
pura. M4s de un 28 por 100 aumenta el punto de fusidn a tempe
raturas superiores a la del cuerpo. La cera tienc el inconve-
niente de que con el tiempo los supositorios tienden a endure-

cerse(4).

Glicero-Gelatina: Este compuesto presenta buenas cualidz

des por 1o quc le hacen apreciable como excipiente de suposito
rios y particularmente en dvulos. Como sustancia hidrdfila

que es, se disuelve lentamente en las secreciones acuosas y -
proporciona una lenta y continuada cesidén del medicamento. La
consistencia de la masa de la glicero-gelatina depende de la
proporcién de gelatinas en las férmulas corrientemente utiliza
das. Muchas sustancias medicamentosas pueden influir en la -
consistencia y hasta tal extremo la rebajan, gue pueden incluso
llegar o fundirse. Uno de los inconvenientes de la glicero-ge-
latina en que constituyen un medio favorable para el desarrollo
de microorganismos, lo que puede evitarse afiadiendo un antisép-
tico quimico, inocuo y compatible con la sustancias medicamento

sa (por ejemplo, p-hidroxibenzoato de metilo) (4-8).

Base de supositorio de glicerina o de jobdn de castilla

No se espera que se fundan o disuelvan completamente, sino que
reclizan su funcidn en parte mecdnicamente y en parte disol-
viéndose y causando alguna irritccidn. Su valor principal ¢s

como catimiil snte Ael nerictaldiama. 7NAar S11 Pnresenein on 61 oo -
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xantes(8).

Base de supositorio usando aceite de semilla de algoddén -

hidrogenado y hexanodienol. Se formularon bases pare suposito

rios usando mezclas de semilla de algoddn hidrogenado y hexa-
dienol con otros ingredientes. Los supositorios preparados

con estas bases son satisfactorios en cuanto a laagariencia y
consistencia. Se estudid cl efecto de varios agentes emulsifi
cantes en bases de supositorios y se comprobd gque dichos agen-
tes son beneficiosos en bases tipo grasoso. La base preparada
por la hidrogenacidn selectiva del aceite de semilla de algoddn
y de aceite de cacahuete hidrogenado es parecida a la base de
menteca de cacao. Como sustituto para lea manteca de cacao se
usaron mezclas de semillas de palma y aceite de frijol de soya

hidrogenado(5).

Cotoflakes: Es aceite de semille de algoddn completamen-

te hidrogenado. Este tiene un rango de fusidbn de 58-62°C y el
indice de yodo es aproximadamente de 7. Se mezclé con porcen-
tajes variables de cotmas, el cual es aceite de scmilla de al-
goddn parcialmente hidrogenado con un rango de fusidn de 3%5-39°C
v un indice de yodo de aproximadamente 70. Varios agentes fue-
ron agregados & estas mezclas, ya sea para faciliter la libera-
cidn del medicamento o para aumcntar la estabilidad de la base

(12-5).

Hexadienol como base porea supositorio, El hexadienol es
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de 359C, aproximadamente. Tiene una ligera propiedad hidrofi-
lica pero es insoluble en agua. Fisiolégicamente éste actua
como un agente sudorifico, tiene un efecto analgésico moderado
y es generalmente considerado no téxico. Con estas propiedades
s¢ pensd que el hexadienol seria una base excelente para supo-
sitorios de tipo grasoso para terapia local. Se prepararon
también supositorios de hexene-ol, que es una emulsidén de hexa
dienol al 70% y lanolina hidratada U.S.P. en agua con pequeflas
cantidades de trietanol-amina y monoestenrato de glicerilo co-
mo agente estabiligante. E1 Veegun se usd en algunas de las -
bases para servir como un desintegrante y poara mejorar la esta
bilidad. La base elaborada con mezclas de oceite de semille -
de algoddn completa y parcieclmente hidrogenado constituyen una
base tipo grasosa y son superiores a otras tases tipo grasosas

que también son usadas(5).

Polietilenglicoles. Son el resultado de la polimerizacidn
del 6xido de etileno con formacibén de largas cadenas. Cada ti
po comercial estd constituido por un ndmero que corresponde -
aproximedamente a su peso molecular medio y sus propiededes f1
sicas dificren segun cste peso molecular. Asi del 200 21 700

son liquidos y por encima de 1000, sélidos, de aspecto pareci-
do al de las ceras. El polietilenglicol 400 es un liquido vig
coso, transparente,; nada o ligeramente coloreado y de olor ce-

racteristico. EIl polietilenglicol 400 es un sélido de aspecto

céreo, inodoro e insfpido. Tl 400 y el 4000 son solubles en
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ni producen irritaciones en los tejidos. Estas sustancics, in-
troducidas en Alemania con ¢l nombre de Postonal, y en Francia
con el de Scurol, se conocen en Norteamérica como Carbowax. "EI
polictilenglicol puede utilizarse para preparar una gran varie-
dad de supositorios que contengan muy diferentes sustancias me-

dicinales, teniendo en cuenta que es incompatible con fenoles y

taninost.

El Postonal parece gque da masas que endurecen algo. El
Postonal W funde a 50°C y estd menos polimerizado que el ante-
rior, su duracidn es indefinida y se presta a la preparacidn de
supositorios. Se puede verter a 552C, es decir 10°C menos que
cl Postonal; pero tiene el inconveniente de que se solidifica
también mfs lentamente., Resulta, como todas estas sustancics
de composicidén parecida, incompatible con las sales de plata,

algunes sulfamidas, &dcido salicilico y taninos.

Derivados del Propilenglicol. El monoestearato de propi--
lenglicol o monoleno es una sustancia amorillenta que funde o -
la temperature del cuerpo, y puede formar emulsiones blandes y
no irritantes aplicables pera uso rectal. Sus propiedades per-
miten la difusidén y absorcidn de las sustancias medicinales hi-
drosolutles independientemente de su punto de fusidén; en tanto
que las sustancias insolubles se¢ emulsionan y pcrmanecen en in-
timo contacto con la mucosa que¢ le rodea. Se obticnen suposito

rios consistentes y de apariencia uniforme y no grasa.
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Tweens. Son compuestos tensioactivos de gran poder emul-
gente. Resultan de introducir cadenas de polioxietileno en
las moléculas de los spans de que se derivan y no constituyen
especies quimicas, sino mds bien especies comerciales o asociz
cidn de productos guimicemente préximos. Comprende desde s6li
dos solubles o dispersables en agua hasta ligquidos hidrosolu-
bles. Bl tween 61 es una sustanciec sdlida, disperseble en -
agua, de punto de fusidn aproximado a la de la temperatura del
cuerpo y de caracteristicas untuosas y pldsticas, por lo que -

se incluyen como un buen excipiente de supositorios.

Imhausen. Tiene caracteristicas semejantes a las de la
manteca de cacao. Su constitucidn corresponde a la de una gra
sa, preparada artificialmente y de composicidn formada por gli
céridos de &cidos grasos saturados. El indice de acidez es
0.2, y ¢l de yodo, inferior a 10 (como en los &cidos grados sa
turados). Sin necesidad de afiadir emulgente alguno ¢s capaz -
de admitir hasta un 15 por 100 de agua. Su solidificacién es
ten rdpida que no da tiempo a2 la sedimentaocidn de las sustan--
cias mcdicamentosas que sc encuentran en suspensidén. Existen
variedades como la "H", de punto de fusidn aproximadamente -
349C, la "E", de punto de fusidbn alrededor de 38°C. E1 "V" da
Lasns de consistencia apropiada para la preparacidn de Svulos

(4).

Base para supositorio usando Lantrol., Esta base posee -

buena apariencia y es compatible con la mayoria de los medica-
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ble en agua se dispersa c¢n los ligquidos del cuerpo formando -
une cmulsidn de aceite en agua que se extiende sobre la piel
protegiéndola, porque origina una pelicula no grasosa. La ela
toraciébén de esta basc es rdapida y se estabilizzc con rapidez,
Se han hecho estudios para desarrollar una base que tenga unea
actividad terapéutica propic y que adends sirva como vehiculo
de varios tipos de medicamentos. La mayoriaz de¢ los vehfculos
de tases se funden, desintegran, o se disuclven rdpidamente a
la tempcratura del cuerpo. En esta forma los agentes mcdicing
les se espera que sean absorbidos rédpidemente. $Sin embargo,

estas bascs no son tan apropicdas para tratamiento local(10).

En la actualidad se cuenta con bases nuevas, l-s cuales -
prescntan muchas ventajas sobre otras bases, tanto en su fécil
preparacidén, su flexibilidad en la elaboraciédn del producto -
porque se pucden usar moldes enfriados previamente o sin en-
frier, ésto hace que poscon un uso universal, asf como 1la in--
corporacidn sin dificultnd de gran variedad de medicamentos.
Muchas de estas bases poseen un gran poder emulsiocnante y dis-
persante cn agua, glicerina y otras sustancias. Las masas se
diferencian en sus puntos dc fusidn. La casa Henkel Interna-—-
cional posee esta variedad de bases.

Masas para supositorios DHW I y II

Composicidén: Mezcl~ de clcoholes grasos cspeciales en

durecidos y de grasas.

Aspecto: Masa tlanca, sélida, grascsa.
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Masas paro supositorios

Datos técnicos: Rango de solidi

ficacién
Rango de fusién

Rango de solidifi
car en moldcs sin
enfriar

Indice de agua
Indice de &ac

Indice de saponi-
ficacidn

Indice de yodo

Indice de hidroxi-

lo
Densidad a 20°C

Indice de Loribond
amarillo

Color:

Indice de Loritond
rojo

Propiedades y empleo:

I

32.0-33.02C
33.0-36.09C

6 minutos
100

inf, a1l

195=200
inf, & 8

Aprox. 25

Aprox. 0,90

Aprox. 13

Aprox, 12

II

36.,0-37.59C
37.5-39.52C

5 minutos
100
inf. a1

135-140

inf. a 12

Aprox. 50
Aprox. 0.88

Aprox. 17

Aprox. 3

Leos masas para supositorios I y II

representan por razdén de su composicién bases dermatdfilas de

gran poder de penetracidn, cuyc compatibilidad con la piel y -

las mucosas ha sido asegurada en detenidos ensayos clinicos y

farmacoldégicos.

Masa para supositorios IV - Massac estarinum

Composicidn:

Mczela doe mono-di y triglicéridos de dcides

grasos saturados con un2 longitud de cadena de 012 hasta 018'

La moasa para supositorios IV -~ Massa estarinum se suministra -

P N | Ve Ao 0 e R,

P e

P T Y 4

o [ L.
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puntos de fusidn y correspondicntemente en sus cualidades espg
ciales que posibilitan el empleo individual segun el problema

que se presente.

Aspecto: masa cerosa, de color blanco & amarillento, con

débil olor caracteristico propio.

Propiedades v aplicacidén: La masa para supositorios IV -

Messa estarinum representa debido a su composicién quimica una
base cuya compatibilidad con las mucosas fue asegurada en dete
nidos c¢nsayos élinicos y farmacolébgicos. Esta masa para supo-
sitorios puede trabajorse, scguin sus diversos tipos préctica-

nente con todos los ingredicntes farmacéuticos sdélidos y liqudi
dos. Gracias a su bucn pocder emulsionante admite adicioncs de
soluciones acuosas o alcohélicas. Ademds de supositorios anhi
dros que contienen ingredientes en polvo, se pueden igualmente
fabricar supositorios con un e¢levado contenido en agua o solu-
ciones activas acuosas, o bien, alcohélicas, asi como otras ~

sustancias liquidas.

La consistencia de la masa para supositorios es dura y ho
mogénea, pero no quebradiza. FEl corto intervalo centre los pun
tos de fusidn y de solidificacién es ventajoso para la fakrica
cidn, ya quc los supositorios vaciados se¢ solidifican més répi
damentc y ademds se evita una sedimentacidén de los medicamentos

afiadidos en forma de polvo.
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supositorios se garantiza ademfds por su bajo Indice ce yodo.

Masa para supositorios IV - Massa estarinum A

Datos técnicos: Indice de acidez inf. a 0.5
Indice de saponificacidn 225-240
Indice de hidroxilo 40 aprox.
Indice de yoco inf, a 1
No saponificada inf. a 0.3%
Punto de fusidén asccendente 33~352C
Rango de solidificacidn 29-31°C
Indice de refraccidn a 40°C 1.4520 aprox.
Densidad a 209C 0.955-0.975

Propiedades: Es una masa casi blanca, inodora e insipida,

cuya caracteristica principal e¢s su buen poder emulsionante pa
ro soluciones acuosas. Tiene lugar un retraso en el desprendi

miento de las sustancias actives.

Aplicacidn: Este producto es muy apropiado para la elabo

racidén de supositorios vaginalcs y supositorios con e¢fecto prin
cipalmente local. Tombién pucde scr utilizado junto con sustan

cias que cumentan ¢l punto de fusidn.

Masa para supositorios IV - Massa estarinum AB

Datos técnicos: Indice de acidez inf. 2 0.3
Indice de saponificacidn 235-245
Indice de hidroxilo 40 aprox.
Indice de yodo inf. a1l
No saponificable inf. a 0.3%
Punto de fusidn ascendente 29-312C
Rango de solidificaciédn 26.5-28.59C

Indice de¢ refraceidn 1.4530 aprox.
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Propiedades: Se presenta como una masa casi blanca, ino-

dora e insipida, con cuya fusidén se obtiene un fino liquido.

Bl tiempo de solidificacidn de este masa es relativamente lar-

go.
Masa para supositorios IV - Massa estarinum AS

Datos técnicos: 1Indice de acidez inf. a 0.3
Indice de saponificacidn 230=-245
Indice de hidroxilo 25 aprox.
Indice de yodo inf, a1
No saponificable inf. a 0.3%
Indice de coloracién del yodo inf. a 2
Punto de fusidén ascendente 32-3429C
Rango de solidificacidn 29=%3129(C
Indice de refraccidn a 40°C 1.4500
Densidad a 202C 0.955-0.975

Propicdades: Es una masa casi blanca, inodora ¢ insipida,

con un alto poder dispersante para cuerpos amorfos. El bojo
punto de fusidbn gorantiza 1o rédpide fusidn de los supositorios
acabados al incorporar sustoncias activas que ¢levan el punto
de fusiédn.

Masa para supositorios IV - Massa estarinum B

Datos técnicos: Indice de acidesz inf. a 0.3
Incdice de saponificacidn 225-240
Indice de hicdroxilo 25 aprox.
Indice de yodo inf, 2 1
No saponificable inf. a 0.3%
Punto de¢ fusidn ascendente 3%.5=-35.59C
- Rango de solidificacién 29-312C
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Proriedades: Es una masae casi blanca, inodora ¢ insipida,

con un a2lto poder dispersante para cuerpos amorfos. EL bajo -
punto de fusidn garantize la répida fusidn de los supositorios
acabados al incorporar sustancias actives que elevan ¢l punto

de fusidn.

Aplicacidn: La masa parc supositorios IV Massa estarinum

"B" es un producto estander y previsto especialmente para far-
macias, hospitalcs y condiciones ncrmales de fabricacidn, donde
se trabaje con moldes previamente enfriados o sin enfriar, es

decir, gue es para empleo universal. Casi todos los problemas
galénicos sc¢ pueden solucionar sin dificultad con este tipo de

masa porque permite un trabojo rapido y fdecil.

Masa para supositorios IV - Massa estarinum BB

Datos técnicos: 1Indicc de acicez inf., o 0.3
Indice de saponificacidn 225-240
Indice de hidroxilo 22 2prox.
Indice cde yodo inf, a 1
No saponificable inf. a 0.3%%
Punto de fusidn ascendente 33.5-35.,52C
Rango de solidificeoecidn 32-3%9C
Indice de refracciébn a 40°C 1.4530 aprox.
Densidad a 20°9C 0.955-0.975

Propiedades: Es una maso casi blanca, inodora ¢ insipida,

cuya baja viscosidad permite que sustancias voluminosas en for
me de polvo sean incorporadas c¢n supositorios altamente concen

trados. Especialmente notoble en ¢l corto intcrvalo entre ¢l
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también ¢l almacenamiento de los supositorios o temperaturas -

p]

elevades.

{

Lsta masa posee solamente poco pocder emulsionante y procdu
ce supositorios duros, que se¢ solidifican rdpidamente despuls
del vaciaco. Esta masa permite una rdpida absorcidén de la -

sustancias activas.

Aplicricidn: ZEspecialmente indicada parae la fabricocidn

incustrial con moldes no enfriados o poco enfriados y para la
incorporacién de caentidades grandes de sustoncias actives volu
minosas no cristalinas. Debido 2l corto intervalo entre el -
punto de fusidn y dc solidificacidn es también aplicable en pail

ses del sur de Europa o en zonas con clima semejante.

Measa para supositorios IV - Massa estarinum BC

Datos técnicos: 1Indice de ncidez inf, = 0.3
Indice de coponificacidén 225-240
Indice de hidroxilo 33 aprox.
Indice de yodo inf., a 1.5
No saponificeable inf. 2 0.%%
Punto de fusidn ascendente 3%.5-35.59C
Rango de sclidificacidn 31~3%9C
Indice de refraccidbn o 40°C 1.4530 aprox.
Densidad a 209C 0.955-0.975

Propicdades: Esta masc casi blenca, inodoraz e insipida |

tiene unn alta copacidad para soportar sustoncias activas cris
talinas y pesadas. Debido a su buen poder emulsionante no es

de temer una sedimentacidén. EL cuerpo graso es duro, sin em-
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Aplicacidén: Para fabricacidn industrial con moldcs enfrig
dos y para la incorporacidén de sustancieas pesadas cristalinas ,
los cuales tienden a la sedimentacién. DLa masa es también apli

cable para supositorios de glicerine con adiciones dc¢ hasta 50%.

Masa para supositorios IV - Massa estarinum BD

Datos técnicos: Indice de acidez inf. a 0.3
Indice de saponificacién 225-240
Indice d¢ hidroxilo inf. a 15
Indice de yodo inf. a 1
No saponificable inf. a 0.3%
Punto de fusidén ascendente 3%.5=35.,52C
Rango de solidificacién 32=3402C
Indice de refraccidn a 402C 1.4530 aprox.
Densidnd a 209C 0.955-0.975

Propiedades: Es una masa casi blanca, inodora ¢ insipida,

la cual sc distingue especizlmente por €l corto intervelo centre
el punto de fusidn y ¢l rango de solidificacidén. Su bajec indi-
ce de hidroxilo favorecc un répido desprendimiento de las sus-

toncias activas,

Estd especiclmente indicace para supositorios en suspen-
sién. Aqui ¢s preciso cevitar un enfriemicnto de los moldes por
que de lo contrario existe el peligro de que los supositorios

se¢ agrieten.

Masa para supositoriocs IV - Massa estarinum C

Dotos técenicos: Indice de acidesz inf, 2 0.3

Inlice de sapcnificacidn 225-235
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Indice de yodo inf, a 1

No saponificable inf., a 0.3%%

Punto de fusidn ascendente 36-389C

Ambito de solidificacién 33-359(C

Indice de refraccidn a 409C 1.4500 aprox.

Densidad a 20°C 0.955-0.975
Propicdacdes: Las cunlidades dc¢ esta masa casi blanca, -

inodora e insipida, son casi semejantes a las de la mase tipo
B, con la diferencia de que aqui ¢l punto de fusidn es nds ele
vado.
Aplicacidén: Es un producto especialmente apropiado para
o elaboracién de ingredientes que hacen descender ¢l punto de

fusidn. Se puede recomendar también pare pafises con clima sub

tropical.

Mesa pare supositorios IV - Massa estarinum D

Datos técnicos: 1Indice de acidez inf. o 0.3
Indice de saponificacidn 220~230
Indice de hidroxilo 35 aprox.
Incdice de yodo 1 aprox.
No saponificable inf. a 0.3%
Punto de fusidbn ascendente 40~422C
Rango de solidificacidn 38-402C
Indicce de refraccidn a 40°C 1.4500 aprox.
Densidad a 202C 0.955-0.975

Propicdades: Una mase casi klanca, inodora e insipida,

con un punto Ge fusidén elevado. Se funde 2 una temperatura su

perior o la dcl cuerpo humano,
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producto es excelentemente apropiado para corrcgir o aumentor

los puntos de¢ fusidn.

Masa para supositoriog IV - Massa estarinum B

Datos técnicos: Indice de acidez inf. a 0.4
Indice de saponificacidn 220-230
Indice de hicdroxilo 55 aprox.
Incdice de yodo inf. 2 2.5
No saponificable inf. a 0.5%
Punto de¢ fusidén ascendente 35-372C
Rango de solidificacidn 30-322C
Indice de refroceidn a 409°C 1.4510 aprox.
Densidad o 20°C 0.955-0.975

)

Propiedades: BEs uno masa casi blanca, inodora o insipicda,

con un alto poder emulsionante para agua, alcohol y glicerina.

Aplicecidén: Lo masa estaorinum E ho sido especialmente dg

sarrollada para fabricer supositorios con un contenido c¢n solu
cioncs acuosas. Admite una adicidn de hosta ¢l 3% de agua,

20% de alcohol y 40-50% de glicerina.

Masa parn supositorios 1V - Massa estarinum I

Dotos técnicos: Indice de acidez inf. a2 0.8
Indice de saponificacidn 215-230
Indice de hicroxilo 50 aprox.
Indice de¢ yodo inf. o 5
No saponificchle inf, o 1.2
Punto de fusidén ascendente 34-362C
Rango de¢ sclicdificacidn 30-329C
Indice ¢¢ refracciébn 1.4500 aprox.

Densicad a 2CeC 0.955-0.975
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Propiedades: BEs una masa blanca, inodora e insipidz, con

un alto poder emulsionante y dispersante para agua, glicerina
y otras sustancias actives liquidas. Debido a las propiecades
especiales de solidificacidn de la Massa estarinuwn I, no es de

temer una sedimentacidén de los componentes activos.

Masa para supositorios G 34/36 especial.,

Composicidén: La masa parc supositorios G 34 /%6 especial

consta principalmente de productos de condensacidén de alcoho-
les grasos con unea longitud de cadena de 16-18 dtomos de carbo
no, elaborados segin la reaccidn "Guerbert" y una pequefia par-

te de un emulsionante no idnico a basc de un dcicdo graso.

Por la reaccidbn "Guerbert’, dos alcoholes grasos con lon-
gitud de cadena igual o diferente se combinan ¢ mancre gue el
dtomo final C de uno de los alcoholes grasos se unc al segundo
dtomo C del otro alcohol greso, liberdndose una molécula Ce
agua., Mediante la reaccidén de dos moléculas, por ejemplo, la

longitud de cadena C 5 S€ oktiene un cuerpo con la siguicntc -

1
constitucidbn:

C16H33 e CH mLLM'Cﬂon 2 tetreodecil-octadeconol
1429
Debicdo a la constitucidn ramificade Ce cstos compuestos |
los alcoholes "Guerbert' (que se componen de 32 hasta 36 Atomos
de C) obtenidos poseen un punto de fusidn mds bajo que ¢l de -

To0s Droduetoe iniecialeca Ne. ecte. modo o noeihle . meddante —



na, proporcionar a los proluctos finales el rango e fusidn dc

seado,

Propiedades: La masa para supositorics G 34/36 especial

¢S unn mase cerosa, practicamente inodora, dc color blanco o
amarillento. Es especialmentc apropiada parala elaboracidn de
supositorios con alto contenido cde glicerina., A causa de su
constitucién quimica y de su cardcter neutro, también sc puedc
emplear ventajosamente c¢n aquellos casos donde se presentan di
ficultades en la incorporacidn de sustancias activas cspecin-
les,

Su buena compatibilidad con las nmucosas y su perfccta ing
culcdad fisioldgicas han sido aseguradas ¢n detenidos ensayos
clinicos internos y toxicoformocoldgicos, sobre los que s¢ po-

seen los corrcspondientes dictdmenes clinicos.

Datos técnicos: Rango de fusidn 34-369C
In¢ice de acidez inf. o 1
Incdice cde gaponificacidn inf. 2 10
Indice de yocdo inf. a2 10
Indice de hidroxilo 100 aprox.
Densicad a 2092C 0.9 aprox.

Masa parc supositorios IV - Massa estarinum T

Datos técnicos: Incice de acidez inf. a 0.1
Indice de saponificacién 205-215
Incdice de hicroxilo 20 aprox.

Indice cde yodo inf, a1l
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Indice de coloracidén de yodo inf, a 2
Punto Ce fusidbdn ascendente 509eC
Punto de solidificacidn 29-%109C

Propiedades: BEs una masa casi blanca, inolora e insipide,
con pronunciada tixotropia en un rango de temperatura de 34.5

hasta 45¢C,

Aplicacidn: TLa tixotropia de e¢sta masa evite la sediucen-

tacidn de las materias activas e¢n un rango de temperatura de
34.5 hagta 452C., Mecdiante esta peculiaridad estructural, en
los paises tropicolcs queda garantizaca lo dispersidn de la -~
sustancia. Gracias 2 esta facultad especial pucde aplicarse -

también en supositorios pars tratomientos terapéuticos de ca--

ricter locol.

Masa para supositorios IV - Massa estarinum B

U

Datos técnicos: 1Indice de acidez inf. a 1
Indice cde saponificacidn 215 a 230
Indice de hidroxilo 50 aprox.
Indice de yodo inf. a 3
No saponificable inf., a 2%
Indice cde coloracidén de yodo inf. a 3
Punto de¢ fusidén ascendente 34-362C
Punto de solidificacién 29-319C
Indice de refraccidn a 459C 1.4500 aprox.
Densidad o 20°C 0.955-0.975

Propiedndes: Masa casi btlonca, insipida ¢ inodora, con -

clevado poder emulsionante v dispersante para ~gua, glicerina
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Aplicacidn: La Massa estarinum E ha sido desarrollada cg

pecialmente para la fabricacidn de supositorios de emulsidn y

permite la adicidn de solucioncs acuosas y alcohélicaos de mate
rias activas, tinturas, extractos vegetales y sustancias flul-
das, como ictiol y glicerina. Debido a su fucrte poder emulsic
nante y dispersante es, adends, muy apropiada para 1o incorpo-

racidén de melicamentos de elevado peso especifico.

La  masa para supositorics IV - Massa estarinum E es misci
ble en cualquier proporcidn con todos los demds tipos (e massa

estarinum(6),
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Iv

PREPARACION Y CONSERVACION DE LAS BASES

La preparacién de supositorios se puede hacer por dos mé-

todos: ¢l de fusidbn y el ce presibn.

Las proporciones ce excirientes pucden variar cdentro cde -
ciertos limites en 1la férmula; pero la sustancia mcdicanentosa
debe 1r exactamente dosificada. Se hard una descripeidn de la
forma en que se preparan logs supositorios usando las diferen--

tes bases.

Base de manteca de cacao. Para lo claboracidn de suposi-

torios con esta base existen métodos, como son el método ma-
nucl y el de moldeo, que permiten su preparacidn en la farma-
cia.

El mdtodo mds sencillo e¢s cusnéo se elakoran & mono, para
lo cual s¢ debe tomar c¢n cuenta ¢l clime, Este procedimicnto
tamkidn ticne 1o ventaja de que no se aplica cnlor que usual-
mente puece ocasionar complicrcioncs y que no hay exccso de ma
terial porque la masa se divide en ¢l numero de supositorios -

que se desce,

Procedimiento: OS¢ toma la cantidad determinacn de sustan

-

cia necdicinal y la cantidad suficicnte de manteco de cacao ra-

llaca, Los ingredientes mecicinnles sc¢ reducen o polvo fino,
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0 si cstdn compucstos de extractos se ablanda con alcohol ci-
luido y se¢ forma una porte uniforme. ILuego se aficde la canti-
C2d Ce monteco de cacao pars formor una masa e coanslstencio -
pilular, sc¢ mezclan en un mortero y algunas veces sc aflade al-
go d¢ lanolina. Cuando la nasa tiene la suficiente plasticidad
se desprende del mortero y se pasa o la palma de la mono, se -
hace una bola con la masa y se pasa a la losa del pildorero.
Se forme un solo cilindro y se corts en las piezas que se de—
sce ¥y se le da la forma cdnica. A veces la mosa se hacce pega-~
josa, ésto se puede corregir afladiendo uns pequeiia cantidad de
polvos de almiddén, evitando un exceso. Una manera rdpida para
aarle forma al supositorio v¢s dando una ligera forma de punto
o la seccidn cilindrica, aplicdncole presidbén con un rodillo o
con una espdtula, en un molde frio espolvorcalo con un polvo -

no irritente.

Método de¢ moldeacdo

©]

vaciado. Aqui hay que determin-r 1o

cantidal de los moldcs, pars lo cual se vacian supositorios dJde
csta sustancia sola y sc¢ peso. Hay que tomar en cuunto ¢l pe-
50 cel medicamento gquc sc ve a2 agroegar., Lo soners e llevarlo
2 cako e¢s recduciencdo a polvo fino los ingrelicntes medicinales,
s¢ ~klandan los extroctos, si los hoy, sc¢ pesa 1o coantidad to-
tol de manteca de cacao que se reguiere, se derrite en un cazo
d¢ porcel-na, calentando en kafio de¢ maria o modcerada temperatu

ro, sc¢ incorporan laos sustancieas medicinclcs con un jCsSO opro-

B [N L. R | A o v ommmm e LT e o o o i N Y o mmam w0 A A~ v ey o me v N
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da. Cuando la mezcla es uniforme se traslada o1 resto Jc¢ men
tuca e cocao derretida que se dejé enfriar hasta casi la ten
peratura de solicificncidn, cuando estsd Jerrctidn se hecha e¢n

los moldes previamente enfriados.

Base de Gelatina-Glicerinada: Lo sustancla con que s¢ -

preparan estos supositorios es oficial, son principalmente vg

ginales y de propiedades germicidas. ©Se pueden preparar nez-
clendo la sustancia medicinal, cuando e¢s sélica y soluble en

agua o gliccrina, o si ¢s un ligquido miscibkle, con un poco de

agus, y afladiendo bastante glicering para que ¢l peso de 1o -

)

¢ lo masa; luego sc in-—

.

mezcla cquivaelge a la mitad del peso

~

corpora un peso igunl de gelatina glicerinzda, e inmcdiatamen
te sc vacia ¢n los moldes o wcuados, lubricados previamcnte -
con petrolato., Pora sacar 1os supositorios los woldes deben
«nfriarse. Para hacer supositorios urctrales, log moldes de-
ben calentarse para vaciar la masa, para que ¢l llenado sea

1

con facilicdacd.

Pora 1o ¢laoborocidn de supositorios de mayor consistencia
se le agregn o la base una porcidn ¢e agua o 1o glicerins con

rucilngo Ce goma ardbiga,

Cuando lo sustancia medlicinal ¢s insoluble en 2gun o gli
cerina, sc leviga cn un mortero caliente con suficicnte ennti
dnl Ce glicerina pars que el peso de 1la mezcla equivalgo 2 1a

mitac del supositorio terminado, luego se incorpora con un pe
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so igual de¢ gelatina glicerinada y se vocia c¢n los moldes. Los
supositorios de¢ gelatina glicerinacda se deben proteger dcl co
lor, la humedad y el aire scco, para lo cucl se guardan cn re

cipiuntes bicen cerrados y en un lugar fresco (refrigereccidn).

Lo preparacidn, usanco gelatina-glicerinada varia de -
unos paiscs o otros. En algunos lugares sc¢ prepara de lo si-

guiente forma:

Gelatina oficinal . . . o . . . 120 gr
Agua destilada e e e e e . . 250 gr

Glicerina e e o+ o+ . . 880 gr

Lo gelatina se macera en el agua hasta que ésta s¢ hoya
absorbido totalmente y se¢ vierte la gelatine previemente co--
lentads 2 50-609C a bafio maric. Se sigue calentando hosta -
quc la geloetina se funde y se homogeniza agitondo suavemente
rera cvitar la formacidén cde burbujas. Se puede sustituir 1o
gclatina por agar agar, pcro st obtiencn masas de menor trons

rorencia y clasticidad,

La U.5.P., en su XV ¢dicidbn, indica 2 tipos de¢ gelatina.
Lo gelatine tivo A dcida, presenta un pH wntre 3.8-4.5 y su
punto isoecléctrico estd coumprendido entre 7 y 9. ILa gelatina
tipo B proporciona un pH entre 5~7 y su punto isoeléctrico eg
t& entre 4.7 y 5. Actda coiio un agente anidnico, - menos quo

su pH descienia por debnjo de 4.7, ¢n cuyo caso actucria como



mente fosfatos,

La gelatina tipo "AY se presenta como "Pharmegel A"; la
tipo "B" como '"Pharmegel B", en muchos casos es indiferente la
utilizacidn de cualquicr tipo de gelatina, pero ea otros hay -
que indicnor cual de cllos se rceolizo, la elecclidn Cepende del
medicanento incorporado,

Se usan tambidn excipicntes formados por glicerina y cs-
tearato sddico

y solemente ¢n esa forma puede constitulr un rne

dicatento, Se prepars de 1ln siguiente formos

Glicering o e e s+« e« . 92 portes
Estecarato sédico . . . . 8 partes

Agua destilada . . . . . 5 pertes

M

Se¢ calienta 1~ glicerina, a befio maria hasta 952C, se afia
de ¢l estearato sdédico y se agita suavemente hastn disolucidn.
Se aficde el agun, se mezclan perfectamcnte y s¢ vierte cn mol-

3
acs.

Lo U.S.P., varia ligeromente las proporcicncs anteriores

Glicerina e s+« o o « » 91 partes
Estearato sédico . . . . 9 pnartes
Agua destilada o . . . . 5 partcs

Dificre cde la preporacién anterior en que se utiliza un -

banio a 115-120¢C,
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Supositorios de Gelatina: La gelatino sc usa para surosi

torios uretrales, dada 1o dificultad de introducir en la ure-
tra los de manteca de cacao, que son muy frégiles. Se pueden
preparar mezclando y fundiendo tres partes de gelatino, una -
partc do glicerina y una de agua destilacda, por peso, n~hadien-
do luego ¢l medicamento ¢ introducienco la masa ¢n un tubo do
vidrio de¢ didmetro adecuado, lubricado previamente con cceite.

Cuanco lo masa ecstd fria sc saca del molde y se¢ corta Jel tamn

fio cclecuado.

Basc _usando Lentrol, Pera poder desarrollar un vehiculo

adccuado pare surositorios, sc¢ usaron 75 materics primas para
claborar 50 bases cxperimentales. De esto sc¢ selecciond una

btasc con la siguientercomposicidn: Lontrol 40%, Wecobee base 40%,

Iyverol 18.00 20% en peso. Los componentezs fucron combinados
por fusidn 2 80-859C ngitan.o parz que se produzca un liquido
de¢ color amerillo oro. Los moldecs privicmente enfrindos fue-
ron llenacos con la basce fundida cntre 50-55¢C. Se mantuvie-
ron a 0°C por treinta ninutos, se¢ sacaron de los nollus §y &8¢
coloccoron a 5°2C durante 5 dfas pora permitir que los compueS-—
tos isdémeros Jieran lugar a cristalizacién. Dospuds fucron co
lecrcos en refrigerccidn, otros o temperotura entre 20-25°9C vy
cxpucstos a la luz Jel sol., 4l cabo de tres meses cada suposi
torio fu. cxaminado para investigar si habia habido =2lgun cam-

bio ¢n su naturaleza fisico-quimica. Bn ninguno se obscrvd <

formacidn ni cambio de¢ color.
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La temperatura 2 la cual la kasce del supositorio comienze
o reblondeccrse es dentro de un rango ce 47 o 489C. ©Se hicle-
ron trcs determinacioncs separndas, 1os supositorios fucron al
macenados en difercntes consiciones por un periodo Cde tres me-

ses. No huto variacidn con ¢l punto de reblondecimicnto obecr

vado primercnente (10).

Preparccidn de bases usando aceite de semilln Ce 21lgocdn

parcial y complctamente hidrogonado, Tos agentes enulsificon-

tes usados fueron el Span, Tween y Arlaccl, son esencialmente
{steres parciales de los dcidos grasos comunes: liurico, palmi
tico, c¢stedrico, oldico y anhidridos de hexitol Cerivndos del
sortbitol, IEmpleanco los ingredicntes anteriorcs sc rrepararon
setenticinco tases de supositorios. Se hizo por wmedio d¢ fu-
sidn de los constituyentes con una cantided minins Ce calor,
Los puntos de fusidn se deterninaron usando el métolo dc ascen
so capilar. Los supositorios fucron otscrvaocdos o tempceratura
ambiente, por lo menos durantc una scmana y s¢ obscrvd su apa~

ricncia.

Algunos dc aguéllos que seé pensd quce eran alecundos fucron
sugeridos para prucbas posteriorcs pars deterninar las cunlida
tes de almocenamiento, parn lo cual un supositorio cubkicrto de
ldmina ¢e aluminio y otro sin cubierta ¢n un horno o 302C, cu-
rante dos meses. La prueba de almaccnamiento resultd favora-

ble comparccdco con otros supositorios comercialcs (12).



Bose hexadicnol con acecite de semilla de algoddn hidroge

nado. Sc prepararon supositorios usanco hexadienol en combi-
nacidén con aceite de senilla de algoddn hidrogenaco y otros -
agentes para ~umcenteor la cstabilidad o para incrementar ol po
tencial de liberacidn ¢e la drogea. Se prepararon también usan
do el hexene-ol (emulsidn d¢ hexadicnol 70% y lanolina hidraote

U.S.P. en agua). En algunas dc estas bases se usd el Vee-

gun como un cdesintegrador y pora mejorar la cstobilicad.

Todos los supositorios fucron preparacdos por fusidn de -
los ingredientcs a lo temperatura nds bojo positle. TUn molae
para supositorio rectal fue usado sin lubricer y cnplendo pa-
ra ¢l moldeado de¢ cunlquier supositorio. Despuds los suposi-
torios fucrcn moldeados y se colocaron en ol refrigeracor
(2-152C) curante unas dos scenionos, Después s¢ colocaron a -~
temperatur~ ~nbiinte en un rengo e 23 o 3%2C y s observaron
pora determinar los cualicdades de ~lmocenamiento.  Solamente
los supositorios con buena apnriencics después del tienpo esti

pulcdo fueron los que se estudiaron.

Preparccidn e kascs usanto polietilcnglicoles Fxisten

preparacion.s en excipivntes para supositorios mczelando dife

rentes proporciones de Carbowex con difercnte peso moleculnr:

howew Q o oS
Excipiente A Carbowsx 1000 . . . . . 96 perte
Carbowax 4000 . . . . . 4 partes

Carbowax 1000 . . . . . 75 partes

B L . R S D



Carbowax 1540 . . . . . 70 partes

Bxeipiente C ¢orpowax 6000 . . . . . 30 partes

Carbowax 6000 . . . . . 50 pnrtcs
Excipiente D Certowax 1540 . . . . . 30 partcs

Agua y sustancias necdi-
cementosos .. . . . . 20 partes

Bl excipiente A results de un punto de fusidn bajo y sc
débe utilizor cuando interusa une disgregecidn del surosito--
rio relativamente rdpida. El excipiente B us una férmulc nds
cstokle y se puede utilizoar cuancdo hay necesided de almocennr
los supositorios por bastante tiempo. EL cxcipiente C sc usc
rera sustanciscs que ticendan o rebajar ¢l punto ce fusidbn cce -

los Cartowax. El excipientc D, por contener aguea, facilifta 1o

incorporacidn de sustancias hicdrosolubles.

Pora prepaorar supositorios con estos cxcipientes se pucde
hacer por ¢l método de fusidédn en moliles o el d¢ presidn con -

los dispositivos apropiacdos.

Pare incorporar la sustancia wmedicinal se¢ renliza do
igunl formr que cuando sc use manteca Co cacoo, teniendo cn -
cuenta que ¢l molde diebe cstar completamente scco, debido a -
que ostos cxcipientes son hidresolutles. De cxpiricncias rea-
lizwdas "in vivo'" se hco investipado ¢l tiempo (o dispregacidn
n¢ supositorios:

Carbownx .+ .+ + . . 15 minutos

Mentecr ¢ cacao .0 3 minutos
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Base con propilenglicol., Con el monoestearato de propi-

lenglicol o monoleno se jpueden preparar supositorios por me-
dio de¢ presidn o por fusidbén. Los supositorios presentan una
apariencia uniforme y no grasa. La masa se vacia en los mol-
des a temperaturas superiores a la cde la manteca de cacao ¥y no
se requicre una refrigeracidbdn cspecial de los mismos. Los su-

positorios preparados con este exciplente se conservaron bien,

Tweens. Por sus caracterfsticas untuosas y pldésticas se
incluye como un buen excipicnte d¢ supositorios. Los suposito
rios preparcdos con €1 no son téxicos ni irritantes, y presen-
tan buenas cualidades para su conservacién. Existen combina-

ciones o base de Tween 61 como excipiente:

Tween 61 . . . . . . . 60 partes
Tween 60 , . . . . . . 40 partes

Tween 61 . . . . . . . 90 partes
Laurato c¢e glicerilo . 10 partes

Los supositorios asi obtenidos funden a 379C en 10 a 15 -

minutos(4).

Moco _de Preparacidén de Mosas para supositorios DHW I 11
s ol " . v e .

Las masas para supositorios se funlen junto a las otras -
grasas y aceltes a una temperantura de 409C aproximadamente y
los sustancias activas lipoidales, en ¢l caso dado se (Qisuel--
ven en las grasas fundidas. Iassustancias farrmacéuticas inso-

Tubles en forma de pPolvo se merelan v digstribuven bien en 12 ~
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nasa de grasas fundida a 40°9C; a causa de la composicidn y -
del corto rango de fusidn de las masas pera supositorios, noes
de temer en una exacta preparacidn, una sedimentacidén de las -
naterias activas. Agua o soluciones activas acuosas se calien
tan o 35-402C aproximadamente y se afladen a las grasas fundi-
dns que ceben estar a la misme temperatura. ILa emulsidén tiene
lugar rdpidamente cdespu€s de una breve agitacidn, no habiendo
peligro de que se separe. DLn la preparacién con glicerina o
con soluciones de clevado contenido en alcohol se recomienda
calentar la masa fundida a una temperature de 45°2C aproximadg

nente y afiadir los acditivos calentados ligeramente.

También en este caso tiene lugar, tras unn bucna agita-
cidn, una emulsidbdn estable. Como mejor se efectia el vaciado
¢n moldes es a temperature de 402C aproximadeamente. Decbido al
corto rango de fusién los supositorios se solidifican rédpicda-
mente, No es necesario enfriamiento o preparacidén de los mol-

des,

Preparacidn de la masa para supositorios IV. Massa esta

rinum. La masa para supositorios IV - Massa estarinum es exce
lentemente apropiada para 1ln preparacidn de supositorios tanto
por el procedimiento de prensado como de vaciacdo. Lo incorpo-
recidén de los sustancios activas se efectia diferentemente, se

gin sus caracteristicas:

12, Sustancias insolutles en agua y grasa son suspendidas

v 1l AN T NN Y A A TY et A T AN A S A A T A vwerrmrla ~~ A4+~ NAaa
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ta que se adquiere un estado liquido-espeso y s¢ vacia en los

moldes un poco ontes de su solidificacidn.,

28, Los medicamcntos solubles en zgua, tales como bdlsa-
mos, ictiol, alcanfor, hidratos de cloral, se disuclven mejor
en la masa para supositorios fundida. Como en ¢l caso de es-
tas sustancias activas se tiene que calcular generalmente con
un descenso del punto de fusidn. Se recomienca emplear en vz
de 12 masa para supositorios IV-Massa estarinum B, BB o BC  la

masa estarinum C o una mezcla de massa estarinum C y tipo D.

Supositorios que contienen solamente pequeflas cantidades
de sustancias con tendencia a bajar ¢l punto de fusidn, puecden

prcpararse sin dificultsd con los tipos A, BB, B y BC,

32, En la fabricacidn de supositorios emulsionados se re-—
comienca dejar enfricr la mosa hasta que tenga una consisten~
cia liquicdo-espesa y entonces emulsionar e¢n la grasz 1los medi-

camentos cisucltos en ague o casi la misma temperotura.

Supositorios cmulsionasdos o bien supositorios con un con-
tenido de soluciones acuosas, o basc de masas triglicéridas,no
son apropiados pora un largoe almacenamicnto y deben ser emplea
dos rdpidamente, pues ¢l ngua influye en la duracidén de la na-
sa para supositorios y, ademds, pucde ocurrir que se evaporec
€l agua, lo cual tienc como consecuencia que las sustancias ac
tivas previamente disueltas tengan un efecto mds concentrado -

gue¢ el previsto. Esto pucde causar cventualmente trastornos -
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42, Para la incorporacidn de sustancias sdélicdas y crista-
linas gruesas, la fina pulverigacidn de las mismas antes de -
nficdirlas o lo grasa fundide hard esta adicidén mds fécil, o en

algunos casos serd la Unica posibkilidad.

58, Medicamentos sensibles 2l calor, tales como aminofeng
zona, tiofilina, etilenodiamina, derivacdos del 4cido barbitiri
co y otros, asi como combinaciones que contienen estas sustan-
cias, se incorporan bajo agitocidn en la masa, & fin de evitar

rosibles combtinaciones adicionales.

62, En la incorporacidén cc ciertas sustancics activas se
prescntan muchas veces Cespués de algun tiempo de almacenamien
to de¢ los supositorios de coloracidn que llegn desde amarillo
claro hasts marrdn. En el caso de los medicamentos en cuestidn
s¢ trata cspecialmente de derivados de 1o pirazolonc y sus meg
clas, toles como aminofenazona con fenacetino, cafeina, papave
rina y otros. A fin de evitar unn decoloracidén de e¢sta indole
s¢ recomienda no calentar mucho la wnasa para supositorios con-
Juntemente con los medicanentos a emplear. Para los suposito-

rios acabados cebe escogerse un envase que no sea transparente.,

72, También se pueden incorporar perfectamente sustaoncias
vegetales en polvo, asi como cxtractos secos, calentando la na
se. para supositorios hasts tal punto que solamente esté recidn
fundicda, pues de lo contrario es de¢ temer una scdinmentacidn ce
10s mecicamentos,

08 MT A v v i~ i e v~ A A c v~ A~ T A A v AT TN~ T A ¢+
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supositorios acabados se sacan de los moldes sin Cdificultad -

despuds del corresponciente enfrinmiento.

s

92, Todos los tipos sc¢ pueden mezcler y combinar entre
si. Pare determinar los dntos analiticos de cstas masas sc en
plean los métodos unitaerios de DGT (Deutsche Gesellschaft fir
Fettforscheen. Sociedad Alemana poars la investigacidn ce gra-
sas).

Preperccidn de la masa G 34/36: La nmasa pera suposito-

rios G 3%4/%6 ecspecial acdmite gracias ¢ su buen poder eémulsio-
nonte una adicidn de glicerina hasta ¢l 60%. Estos suposito-
rios poscen une supcrficie lisa y un aspecto ddbilmente bri-
llante. Lo ruptura uniforme muestra una estructura homogénea
de la fina emulsién. Los supositorios poseen, o pesar del al
to contenido en glicerina, una consistencia sélida y una bue-

ne cstabilidad curante el almacenaje.

En le eloboracidén se funde le masa para supositorios G
34/3%6 especial a une temperatura de aproximadamente 50°C y la
gliccrina se incorpora en csta mass fundida o una temperntura
no superior a 309C, kajo agitacidn. Estn mnsa se viecrte bajo
constrnte agitacidn en los moldes a una tempercture de aproxi
macamente 352C y a continuccidn se enfria 1n misma. Se debe-
rd4 prestar atencién e quc la glicerina no sea calentada a una
temperatura superior a 302C y que los moldes en lo posible ha
yon sido enfriados con anterioridad. Ademds, no se deberd ca

lentar nuevamente csta emulsidn, ya que se forma entonces una



42

fusién cremosa que no se vuclve a solidificear.

m

Zs recomendable envasar los supositorios inmedintamente -
Cespu€s (e la elaboracidén prore evitar la formacidn dc gotas so
bre la superficie debido al cardcter higroscdpico de 1la glice-~

rina (6).
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MEDICAMENTOS QUE PUEDLN ADMINISTRARSE POR VIA RECTAL

Por la enorme existencia de cdifcrentes mosas pora suposi
torios es posible 1la afministracidn por via rectal de los més
voriados medicamentos o sustaoncias activas faruccduticas 1i--
quicas y sdlidas. En les bascs molernas sc pueden administror
sustancins como:

a) Sustancias en polve como aspirina, piramiddén y antipi

réticos similares.

t) Glicerina, Ictiol y aceite de higado de higado de ba-
calao hasta 40%.

¢) Extractos alcohblicos vegetales y tinturas hasta
30=40%.

d) Aceites csencicles hasto 25%.

e) Aminofcnazona, tiofilins, etilenoliamina, derivados -

9
de Acicdos karbitdricos.
.

f) Bflscmos, alcanfor, hidratos dc¢ cloral.

g) Se¢ pueden incorporsr tambiédn sustoncias vegetales en
polveo,
h) Sulfonamidas y contikidticos,

Aspirina: Cristales blancos, tobulares o aciculares o -
polvo cristalino blanco. Es inodoro y cstakle en €l airce se-
co, ¢n €l aire humedo se hidrolizga lentamcnte y se¢ convicrte
¢n “cido sanlicilico y acético.,

Solutiliced: Un gromo de dcido ncetilsalicilico su di-
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suclve en 300 ml de agua, 15 nml. de alcoholy, 17 ml. Ge¢ cloro-
formo y 10 o 15 ml. de dter., Se disuclve con descomposicidn

(n soluciones ncuosas de hidrdxicos y carbonntos alcalinos.

Conserveocidn: En envascs bicn tapodose

Incompatibilidad: ¢l Zcido acetilsalicilico forma una mg
sa humedn y pastosa cuahdo s¢ tritura con acetanilids, aceto-
fenitidina, antipirina, aminopirino, metenamina, fenol. Los
polvos que contienen dcicdo acetilsnlicilico con algunt sal ol
calina como ¢l bicarbonnto de sodio, se¢ vuelven pcgajosos con
12 humedad de 1a atmésfera o causa de solucidn parcial ¢ hi-

drdlisis subsecuentes del Acido acetilsalicilico. X1 azdcar

vy 1lc glicerinag impiden la descomposicidn.

Usos: Le aspirins aligual que les sales del Acido salici
iico, se cmplce como antipirdético y analgésico. Dosis medin

para 2dultos es de 0.3 a 1 gramo, que se repite cade tres ho-

ras si fuese necesario.

4

La aspirina, cn igualdad de peso, es mds potente que las

sales (el dcilo salicilico y es uenos irritante parn 1o muco-

Aninofilina: Es un compuesto de tiofilina y ctilcnodia-
mina., Contiene no nencs de 78% ni mds cde 83.5% de tiofilina an
hicra (07 éN 0, ) ¥ no rnenos de 12.8% ni més de 14.1% de eti~

lenodiamina (C2 gl 2)

Descripciébn: grdnulos o polvo tlanco o ligerrmente emari
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llento, de olor un tanto amoniccal y sabor amargo. In el aire
aksorbe didxido de carbono, desprende tiofilina libre y pilerce
poco o poco etilenodiamina.,

I
Solubilicdad: un gramo se disuelve en unos 5 ml. Ze agua
pcro cebide & la hidrélisis, en unos poccs minutos sc forman -
cristales de tiofilina pocc aminade que se redisuelven anladien
o uns pequefla cantidad de etilenodiamina. Pexo 1 grrmo ern 25
ml. dc¢ agua, la solucidn permancce sin enturbiarse. Es insolu

tle en alcohol.
Conservacidn: Se consexrve en cnvases firmerente cerrados.

Incompatiktilidades: Sus golucivneg acuocas som alcalinns
y ticvnen las incompatibilidades de les dlcalis. Los dcidos -
precipitan la tiofilina, cosa gque puede suceder hasta con cl
gos carbdnico del aire, No sc puede mezclar con vehiculos quc

tengan reaccidn dcida.

Usos: como relajante del musculo liso
Deeis: bucal, de 100 a 200 ng.
Intravenosa: 250 a 500 mg., usual 500 mg nasta 3 ve
ces al dfa.

kectal: 250 o 500 mg., usual 500 mg hasta 2 veces

al dia.

Piromiddén: Amidopirina, 4-Cimetilamino-2,3-dimetil-1l-fe

nil-3-pirazolin-5-ona.
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Descripeidn: Cristales incoloros o klancos o polvo crista
lino fino tlanco que se funde entre 107 y 1092C. Es inocdoro y
estable ¢n ¢l aire; se altera con la luz. Sus soluclones acuo

sns son algo alcalinas al tornasol.

Solubilidad: un gromo se disuelve en 18 ml de agua, 1.5

ml, de alcohol, 1 ml. de cloroformo y 13 ml. de éter.

Incompatibkilicad: c¢s incompatible con los precipitontces
de alccloides, oxicdantes y sales mercuricas; forma una mezcla
eutéctica con el dcido acetil salicflico, ¢l salicilato de fe-

nilo, ¢l fenol y los &cidos citrico, tartdrico y salicilico.
Usos: Analgésico y antipirético, pare mitigar ¢l dolor -

neurdlgico, dolores dc¢ la dismenorrca, reumatismo, cte. Es

tres o cuatro veces ndis activo que 1o antipirina y sus efectos

nls prolongados. Gencralmente se asocia a barbitdricos.
Dosis: desce 0,13 2 0.3 gr,

b

Ssulfato de efedrina: e€s el sulfato Ce un a2lcaloide que -

rucde obtencrsc ce 1a Ephecdre Equisetina Bouge y de otras cs-—

pecies de Ephcdra, pero usuvalmente se producen sintéticamente.

Descripeidn: cristoles o polvo fino, tlancos, inodoros.
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Los afecta la luz y su solucién acuosa c¢s prAacticrmente neutra

a2l tornasol.

Solubilidad: un gramo dc sulfato ce efedrina sc disuelve
cn aproximadamente 1.3 ml do¢ agua y en aproximadancente 90 ml.

de alcohol. Es insoluble en <ter.

Conservacidn: en envases bicn cerrsdos, resistentes a la

1u .

Incompatitilicdacd: Las salcs <e efedrina son insolubleés en
petrolato liguido, sus soluciones acuosas ticnen reaccidn lige
roamente dcida., El yode y otros precipitantes de alcaloicdes =~

C

™

wsan precipitacidn.

Usos: 1la efedrina ejerce una accidn midridtica valiosa en
oftalmologia. ©Posee oceidn estimulante sobre el sistema ner-
vioso central. Actia sobre ¢l sistema crrdiovascular. ©Se usa
pars reforzar la presidén sanguinea en pacientes tajo ancstesia
raquidea., Se usa en pocicntes con bloqueo cardiaco completo.
Se usa en el tratamiento del asme bronquial. Eg estinuvlante -
respiratorio y cortical., Por regle gencral se usan las zales
(sulfato, clorhidrato) pnra utiligzar los efcctos sistémicos del

alcaloide.
Dosis: usucl 25 mg. cada cuctro horeas.

Clorhidrato de tetrociclina. Contiene no menos dc 90% Qo

T N
C22ﬂ24ﬂ208.HC1.

Descripeidn: polvo cristalino, amarillo, inodoro, moderads



luz solar intensa en ¢l aire himedo es crusa de gué S 0SCUXCZ
ca. Su potencia sc afceta en soluciones de un pH inferior 2o
2 yv las soluciones cde hidrézidos alcalinos lo destruyen rdpida

ente.  Su solucidén de 1 en 100 ticne un pH entre 1.8 y 2.8 .

colubilidad: un gramo se¢ disucelve en 10 ml de aguo y ¢n
~sproximadamente 100 ml de alcohol; la solucidén acuosa sc cntur
bie después dc¢ algin ticmpo & cousa de la hidrdlisis. L& solu

kle ¢n soluciones de hidrdxico y carbonatos alcalinos.

Conservacidn: cn envases firmemente cerrados gue protegen

ce la luz.

Usos: e€s un antitidticn y antiprotozoario de extenso c«s-
pectro que inhibe la proliferacidn de 1o mayor parte cc las -
toecterias grempositivas, muchers de las grammegativas, espiro-
quetas, amibas y cicrtos virus grandecs. También sc¢ puedem cri-
rlear, aunque no siempre como ncdicamento d¢ eleccidn contre
los infocciones causadas por cstrertococos, hemoliticos, csta-
filococos, neumococos, MEningucocos y gonococos, c¢ndoclrditis
bacterinona subaguda, diverses infecciones dcl aparato urinario

w01 los estafiloces, cstreptococcoo;

especiclinente los causacas
infeccioncs kacilarcs como brucelosis, tularemia, influcnza,

cicrtas meningitis e infecciones por L. coli.
Dosis: usunl, 500 mg. & vecces al dic.

Penicilina G Potdsica. ILa penicilinn ¢ potdsica conticnc

ne wenos de 85% de 016H17Kh O ¥y no nenos Jde 90% ac ponicili-



Descripcidn: cristales incoloros o klancos, o polvo cris
telino btlanco o ligeramente zomarillo. Inodoro y moceracamente
higroscdépico. Dextrdgiro en solucidn. Sc¢ descomporn. Con umn:
cxposgicidn prolongada o unos 100°C, la humedad acclera la des-—
composicidn. No la afectan opreciablemente el nire ni 1z luz.,

Sus soluciones se¢ dcterioran o la temperatura ntmosfiérica, pe-

D
G

ro soluciones almecenacdaes a menos de 152C permonccen c¢statlss

durente varios dias. La inzctiven los dcidos y los £lcnalis.

Solubilidad: muy soluble cn agua, en soluciébn scling fi--
sioldgica y ¢n solucioncs de cextrosa. Noderadamente soluble
en alcohol,; pero es inactiveda por este disolventc,

Conservacidén: c¢n envascs firmemente cerrados.

Usos: ¢s bactericida y racteriostdtica, particularmente -
para bkocterias gramnegativas, son atacodas por concentraciones

relaetivamente altaes de penicilina.

Dosis: usual 250 mg., cuatro veces al dia (8),

Mintezol. Composicidn: Tiabencazole /2-(4 tiazolil) benzi

micagole_/, nuevo antihelmintico. "Accidn e indicacioncs™: -

Mintezol e¢s un nuevo y altamente cficaz antihelmintico con un
amplio espectro de actividad y gran margen dc¢ seguridac., Es -
cstable y sc absorbe rdpidamente. Por su amplio cspectro de -
activicod proporciona trotamicnto con éxito cn manifestaciones

nelminticas simples y combinnlas: estrongiloidosis, ascariasis,
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uncinariasis, tricocefalosis, enterobiosis (oxivriasis). HMin-
tezol representa el primer tratamicnto sistémico con ¢xito pa-

ro las larvas cutdneas migr-torias.

Contraindicaciones: prccauciones y efectos colatcrales.
Los ¢fectos colaterales cncontrados son: anorexia, ndfuscas, v
mito, dolor epigédstrico y vértigo. Migracidn de dscaris vivos
hoeia la toca y la nariz, aci como cristaluris sin hematuria -
hion sido reportacdos en varics ocasiones., ILa cristaluria disal

nuye répidamente 1 suspendesrse ¢l trotamiento.

Adrministracidén y posologia: puede administrarse ¢n uns -
dosis calculaca a base de 50 miligramos por kilogromo de peso,
Pora aumcntar el beneficio terapluvico y reducir la incidencia
de los efectos colaterales, Mintezol puede¢ administrarsc a Co-

sis de 25 miligremos por kilogremo, dos veces ol dia.

Citrnto de Piperacinc. U.S5.P. /Dicitrate Jc¢ tripipernci-

na hidratzda /.
Composicidn: contiene no menos del 98% de (C£H10N2>3’
2 ‘u6i—[807 .

T~

Prercracidn: la piperacins, en solucidén acuosn, se scucte

(o]

2 recceidn con une cantidad do Cos terceras partes equimolar

dc dcido citrico y se¢ cristolizo ¢l citrato.

Descripeidbn: polvo cristslino, klanco, con ligero olor. Ia

solucidn dc uno en dicz sc osocia al tornasol, con pil dc 5 o 6.
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Conservacidbn: en envascs bien cerrados.

Usos: se usa como antihelmintico, contra oxiuros y ascdri
Ces. Es relativamente atdéxico para el hombre y, por lo gene-
ral, no ocasiona efectos colaterales cuando se administra en -

dosis antihelminticas.

Dogsis: 50 miligramos por kilogramo de peso.

Palmitato de Cloranfenicol. U.S.P. Composicidén: El palmi

tato de clorenfenicol, 027Hﬁ C12N206v contiene no menos cae

55.5% y no més de 59.5% de cloranfenicol, Cq H,,Cl,N, 5 -

Descripcidén: polvo cristalino, klanco, untuoso, de daéril

olor y sabor suavemente dulce.

Solubilicdad: insoluble en agua y muy poco solubkle en exa-
no ¢isolvente., Soluble en dter, poco soluble en alcohol y basg

tante solukle en acetona y en cloroformo.

Conservacidén: en envases firmemente tapnlos, que protejan

de la luz.

Usos: tiene un gran espectro de actividad antimicrobiana

gue incluye las rickettsias, ciertos virus y muchas bkacterias.
Dosis: usual 500 miligramos cada 6 horas.

Otros medicamentos que son administrados por via rectal -

N-btutil bromuro de hioscina. Espasmolitico de accidn es-

pecifica para el tratamiento de espasmos y trastornos de la mo
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tilidad del tracto gastrointestinal. ZEspasmos y disquinesias

de las vias biliares y urinarias., Espasmos de Srganos genita-
les femeninos. Existe una especialidad farmacdéutica a base de
este medicamento con el nombre de Buscapina, perteneciente a -

la cosa C. H. Boehringer Sohn.,
Dosis: de 3 a 5 veces al dia; supositorios de 0.01 gramo.

(4,4'-Diacetoxidifenil)—(piridil-2) metano. $Se prcparan -

supositorios con 10 mg. de sustancias activas pora adultos y 5
mg. de sustancias activas peoro nifios. Es laxantc por contacto
para el tratamicnto de cstrefiimicento pars evacuacidn intesti--
nal en radiologia. Existe la especialidad farmacdutice con el
nombtre de Dulcolox. Los latoratorios Dohme poseen la preporn-—

cién con el nombre de Aminet, que posce la siguiente composi-

cién:
Potencia
Total Media Cuarta
Aninofilina 0.5 gr 0.25 gr 0.125 gr

Pentobarbital sdédico 0.1 gr 0.05 gr 0.025 gr

Bengzocaina 0.06 gr 0.03 gr 0.015 gr

Se indica porae el asma bronguial y coadyuvantc en insufi--
ciencia cardiaca congestiva. La ccsa Warner posece la prepara-—

cibn Amgesic, con la siguiente composicién:
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Compuesto de bismuto y resorcina 47 ng
Bélsamo medicinal de Nicaragua 81 ng
Oxido de zinc 300 mg
Acido kérico 135 mg
Clorhidrato de promacina 25 ng

Tambtién contiene ingredicntes inertes: Subyoduro de bis-
muto, fosfato de calcio y colorante en una base de aceite ve-
getal hidrogcnado, cera blancn y manteca de cacao, Alivia con
rapicez el malestar asociado o 1la fose aguda de los trastornos

anorrectales corrientes.

Amisol, Amisol, H. C,

Cada supositorio contiene:

Subgalato de kismuto 65 ng
Compuesto de resorcinato de

bismuto 50 mg

Bdlsamo de Niceraguso,medicinal 85 mg

Oxido ce zinc 310 mg

Acico kdrico 500 mg

Base c.s.p. 1 supositorio

El Amisol-H.C. contiene ademds hidrocortisona 10 mg., po-

see accidn antiflogistica (13).
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Vi

VENTAJAS DE LA VIA RECTAL

La farmecodinamia estd considerada como una ciencia expe-
rimental que estudia los melicamentos en su aspecto cualitati-
vo y cuantitativo. Las condiciones generales para la accidn
de los fédrmacos comprende: 12) Lo referente al medicamento y

29) lo referente al organisno.

En lo referente al medicamento, se consideran varios fac-
tores: le forma de administracidn, la cantidad de medicamento,
la activad del fdrmaco. ¥n lo que se refiere al organismo es-
td la absorcidn, la cual cs diferente segun sea la via. Dentro
del aparato digestivo se considera desde la absorcién sublin-
gual hastn la absorcidn rectal presentando todas ellas sus ven

tajas y desventajas.

En la absorcidn de traros intestinalcs se presentan algu-
nas dificultades como la destruccidén o transformacidén de los -
fidrmacos por los fermentos digestivos y por el higado, se¢ puc-—
¢en procducir nduseas, anorexia, vdémitos, diarrea; se puecde al-
terar la flora intestinal normal y puede surgir una flora y mo

hos patoldgicos.

Con la absorcidén rectal se okvian todos estos inconvenien
tes, pues sesalva la via porta y el higado, también la accidn

¢e fermentos digestivos; se evitan las perturbaciones d¢ fondo
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irritativo sobre algunos tramcs del aparato digestivo. La iso
o . 7

tonfia de los mecdiceamentos asegura y acelera lo absorcidn, como

en ¢l coso del salicilato sdlico, cuya cbsorcidn en este caso

¢s satisfactoria.

La absorcidn por el recto es incdudablemcnte mds rdpida -
quec por el estdémago, y con frecucncia méds completa, mds inte-
gral, porque no es posible la neutralizacidén o la destruccién
de la substancia activa, si ésta es soluble en ¢l medio alcali

no c¢el recto.

Le via rectal puede ser utilizada en aquellos casos que -

se desea eviter la irritabilicdad de la mucosa gdstrica.

Este métoco ofrece ademds, la ventaja de administrar més
fdcilmente las sustancias que pueden presentar mel olor o mal
sabor. Es igualmente 12 via més indicada si se busca algin -
efecto terapéutico local scobre el intestino o sokre Sérganos vg
cinos (dtero, ovario, vejign, préstata y vesiculas seminales).
La absorcidn por via rectal comienza inmediatamente cuanco sec
introducen las sustancias por el recto, mientras que curndo se
dan por la boca, la absorcidén no comicnzo hasta que hoyen atra
vesacdo ¢l estdémago, ésto es lo que hace que las drogas actuen
nds rdpidamente cusndo se ~dministran por via rectol que por -

via bucal.

Lo aksorcidn coldnice se rcalize por via sanguinea y en
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el recto especialmente por ¢l plexo hemorroidel inferior a la
3 . q - . » Ve

vena hipogdstrica, pasando dircctamente a la circulacidn gene-

ral, de esta manera las drogas evitan parcialmente €l paso por

¢l higado, gque puede¢ modificarlos,

Las sustancios s¢ introducen c¢n ¢l recte con 3 fines:

19) Para provocar la evacuacidn del colon; 22) para actuar
localmente sobre la mucosa del intestino grueso y 39) para pro
ducir efectos generales sobkre el orgonismo, una vez absorbidos.
Esta abksorcidn, que se realize en el recto y resto del intesti
no grueso para las sustancics hidro y liposolubles sc utiliza
¢n general cuando quicre prescrvarse ¢l estémago de los e¢fectos
de leos drogas (lesiones gdstricas, gastritis, dlcera), en los -
casos de sujetos que vomitan o cuancdo el enfermo rehusa la admi

nistracidn por via bucal.

Las formas farmacéuticas emplealas por la via rectal son

los supositorios y cnemas.

Los supositorios constituyen ¢l preparado d¢ cleccidbn para
lo administracién rectal, deben introducirse por la tase del co
no, ¢ mancra que la concentraciébn del c¢sfinter los impele ho-
cia arriba; se emplcan tonto tara drogas (sélices y semisdlidas

de accién local como e accibn general.

Una ventaja mAs que se puede agregar a la via rectal es la
de no ser Colorosa como las vias parenterales y de no necesitar

¢el auxilio de otra persona como para estos Ultimos (2-7-11).
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VII

FORMULAS QUE PUEDEN PREPARARSE EN EL RECETARIO

Acilo acetil-salicilico 0.50 gr
Masa yara supositorio G 33/35 tino A 2.50 gr
Rongo de fusidn 35.5-3%36.50°C
Tiemyo de fusidn 17 minutos

Pzre nitios:

Acido acetil-salicilico 0.25 gr
Masa para supositorio G 33/35 tipo A 0.80 gr
Rango de fusidn 35.5-36.52C
Tiemro de fusién 17 minutos

Técnica: Lo masa parn sujositorios se funde a baflo meric,
o una temperatura de 40-502C, Tuego se agrega o la masa fundi-
da el fcido acetil-salicilico con agitacién constante hasta gue
s¢ forme una emulsién., EL vaciado de los supositorics en los -
moldes sc efcctia dentro de un rango de temperatura entre -

35-409C. Decspudés del vaciado se¢ procede al enfriamiento.

Pora adultos

Piramiddn 0.3 gr
Masa rara supositorio G 3%/35 tipo A 2.70 gr.
Rango ¢de fusidn 36-372C
Ticmpo de fusidn 17 minutos

Técnica: La mase rara sujositorio se funde a 40-502C; se

agrege ¢l piramiddn en forma de polvo y sc agita hasta obtener

una mezcla homogénea. Tuege se vierte en los noldes o una fer-
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Rango de fusidn
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Rango de fusiér

Tiemjpo de fusién

de 40 a 50°¢C.

~ - e = N
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Técnica:

hidrato de tetreacicline en formo de

fundicda.

Técnice: La base II se
ratura de 40¢9C.

cn forme

Técnica:

q

Tetraciclina
Masa para surosito
Rango de fusidn

Tiemro de fusidn

Cloranfenicol

Masa pare supositorio Base IT

Rango de fusidn

Tiempo de fusidn

A la grasa f

1olvo.

los moldes.

rio Base I

La base I sc fundce a bafio maria,
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a 409C. E1 clor
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A
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Mesa pare surositorio G 33%3/35 (A) 75 gr
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Fenacetina
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d¢ a borio maria 2dentro de une

sa fundicda se agregan los ingredientes en

ciiulsidén se vierte en los resypectivos moldes.

La masa para supositorio

tenmper

de 40-500C.

(@]
)
+
&

1 gr
12.50
12.50
35¢C

33/35 tipo A se fun-

A 1la mg

forma c¢e¢ polvo. La
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Citrato cde piperazina 50 a 100 mg por kg
¢e 1eso
Masa para supositorio G 33/35 rera un supositorio
CuSalre que pesc un gramo

Técnica: ILa kase II se¢ funde o bafio meria y o una tem-
peratura de 40°C. A la mas~ fundida sc agrega el citrato de -
pirerazine finamente dividicdo hasta que se formc una emulsién

estakble que luego es vaciado en los moldes.

Otra fdérmula que puecde ser preparada en el recetorio, -
dado que su uso debe ser proescrito por el médico, debido a que
la dosis estd relacionada el peso corporal de los nifios, ¢s -
cuando se usa el medicamento llamacdo Mintezol. También sc puc

3

de preverar la siguiente férmula:

Masa pera supositorio G 33/35

tipo (4) 78 gr
Est. cdest. de Hamamelis 10 gr
Galato de bismuto btdsico 5
Oxido de zinc 5
Perugen 2
Punto de fusiédn 350C

El Perugen es un procucto patentado por la casa Chemis-

che Werke Reisholz, Diirscldorf-Reisholz (Alemania).

Férmulas ce supositorios empleando antibidticos han si-

@

Jo desarrollacdas por ciertos investigadores, ccecrca de las cug
les se agrega ¢l siguiente cuadro con detallc para coda prepa-

racién. Lo mismo que la téenica usada para su clatoracidn.
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PARTE EXPERIMENTAL I

a) Preparacidén de¢ las fdrmulas ce surositorios rectoles de
Penicilina G Sédica, Peniciline V y Sulfato de Dihidro-

estreptomicina.
En el cuadro I sc¢ da 1c composicidn de las tases empleadas

Se trepararon supositorios con un peso total d¢ 2 gr., con
teniendo 250,000 U.I. Ce Peniciline G sécdica o Penicilina Vi 6
200 mg. ce Sulfato de dihidroestreptomicina, equivalentes a

156,000 U.I, por supositorio,

Preparacidén del excipicnte: 1n mantcca de cacao o la man-
teca de Imhausen H, previamente esterilizacda ror calentamiento
¢n la estufa a 1202C cdurante una hora; se coloca con los coadyu
vantes de la férmula, cn cada caso, en un frasco de tara esmeri
laca, destapaco y se calienta a B.M. hasta fusidn completa. Una
vez fundida se tapa, se agita suvevemente hasto que la mezcla ho
mogénea adquiere la temperatura ambiente. Sc¢ deja en reposo -~

]

tres dias antes de usarla.

Preparacién ce supositorios: c¢n un frasco de vidrio csté-
ril, de tara esmerilada se presca cantidad suficiente del exci-
picnte, se 1lleva el frasco ~ B.M. y se calicnta a temperatura
de 379C, teniendo cuicdado d¢ no sobrepasar los 40°C, hasta fu-
sién completa. Se deja que la temperatura del cxcipiente baje
a 33-34°C y manteniendo esta temperatura se agrega contidad su

ficiente de antibidtico en tTolvo. Se tonra ¢l frasco v se agita
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fuertemente. De inmediato se vacia la masa e¢n los moldes. Se
cejo enfriar, se envuelven los supositorios en peapel mantequi-

S

lla y se guardan en frascos de tapa esmerilada.

Al preparcr estas férmulas para vehiculigar penicilina se
estuCid 1la accidn Ce agentes conservadores que usualmente se -
recomiendan para procurar la estakilicad de la forma farmacéu-
tica, por ejemplo, se recomicenda agregar un agente tensioacti-
vo(lauril sulfato de sodio o aerosol OT) con el objeto de evi-
tar la accidn le la penicilina secretaca por las kacterias in-
testinales, v a la vez favorccer la absorcidn del medicamento.
También se incica que la estckililad del supositorio de penici
lina puede prolongarse mediante la adicidn Ce hexametilentetra
mina y citrato de sodio. El agregado de ftalilsulfatiazol se
aconseje rpor su escasa toxicidad y su eficicncia sobre los mi-

coorganismos existentes en la parte terminal del intestino.
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VITIT

DESCRIPCION DE EQUIPO

Llenador de supositorios "Erweka', de acero inoxicable, -

con su molde para hacer distintos tipos y formas de supositorio

Este equipo consta de un "kafio de gliccrina® (a) y un agi-
tador (b), lo que permite mezclar, agitar y llenar al mismo
tiempo., El bafio de glicerina es calentado por mecio «e una re-
sistencia cde 1000 watts. ILa capacidad del recipiente es de 3.5

litros y se recquieren 2.75 kg. de glicerina para el bailo.

Un terméstato (c¢) permite ajustar la temperatura del conte

nido entre 202C y 100°C en escala de 129C,

La parte infcrior del aparato contiene un carril (&) por
donde corre el molie (e) que puede llenar desde 12 hasta 200 su

positorios.,

En la figura 1-4 se aprecian diferentes clases de formas
¢e supositorios, segun los usos a que estéd destinados, los cua-
les se pueden obtener fédcilmente con el llcnado antes menciona-
do,

En 1o figura 2-A - 2-C, se puedcn apreciar difercntes cla-
ses de moldes para uso en pequciie escala y en 2-D y 2-E, moldes
empleados para una produccidén en gran escals, pudicndo obtener

hasta 200 supositorios de una vez,
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IX

EMPAQUE MODERNO PARA GARANTIA DEL PRCDUCTO

El almacenamiento de los surositorios se puede llevor a ca
ko en cajas de cartdn, en lo que los supositorios se¢ disronen
envueltos en papel impermecakle y colocados en compartimientos
especiales para cacda uno de ellos. Cuando se utilizan cajas —-
més sencillas hay que envolverlos en papel parafinadc. Actual-
mente son de mucho uso cajas de corcho y de pldstico, asi como

cubiertas de ldminas de pldstico.

Los supositorios de glicerinoa Ceben guardarse en frascos
bien cerracos y a temperatura inferior a 35¢C. Justamente an-

tes del momento de su utilizeccidn deben humedecerse con agua.

Otra manera de proteger los supositorios puede scr por me
dio de cubiertas para evitar la desintcgracién y evitar que se
reguen a los supositorios adyacentes durante el almaccnaje. ILs
ta cubierta cesde luego, no debe irritar los tejicdos, aunque de
be soportar las temperaturas normales de almacenajc, deber?d de-
sintegrarse rdpidamente bajo l-s condiciones existentes en las
cavicades del cuerpo. Estas cutiertas se pueden preparar usan-—
do un emulsificante soluble en agua, tal como los productos
Tween, en un recubrimiento de tipo alcohol polivinilico, para -
facilitar la aplicacidn del recubrimiento y mejorar su calidad

(1-4-8).
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RESUMEN

El resumen a que condujo el trabajo realizado, el cual se
vasé en la répida preparacidn Ce supositorios rectales, son -

los siguientes aspectos:

1¢) Su fécil y rdpida preparacidn
29) Se pueden elokorar supositorios enhidros, lo cual

se 1llevd cabo mecdiante lo adiciébén a la base funcida, de sus-

9]

tencias en forma de polvo. Esto se realizd usando los tipos
de tasc I, II, G, con ingredientes en polvo como aminofilina ,
sulfato de efedrina, veronal, citrato de piperazina, aspirina,

piramiddén, antibidticos como cloranfenicol y tetraciclina,

%32) Las bases permiten la elaboracidén de supositorios

con sustancias liquidas, por ejemplo, la glicerina, ictiol.

42) Se pueden elaborar supositorios con sustancias al

cohblicos, ya sean extractos vegetales o tinturas.

52) El aspecto que prescentaron los supositorios fue -

una superficie lisa y brillante.

62) A pesar de presentar una apariencia sdélida, las -
bases se caracterizen por un tiempo relativamente corto de fu-
sién. Los puntos ¢c¢ fusidn de las bases empleadas variaron de

35 a 379C. Esto favorece su dispersidn répidn sobre las muco-—



sas. También se favorece la absorcidén de los medicamentos por
que se forma una pelicula fina de grasa, o0 puede ocurrir que -

se forma una enulsién fina.

72) Su facilidad en la prcparacidén tamkién se puso de ma-
nifiesto en que no es necesaria la refrigeracidn, porque al ca
bo de unos pocos minutos de estar en sus respectivos moldeés,; se

solidifican, siendo esta otra ventaja que presentan las bases.

82) Su capacidad de almacenamiento fue comprotada porgue
aun cespués de tres meses de su elaboracidén presentakan kuen -

asrpecto.

92) E1 trabajo condujo a probar lo que se dcseaba, porgue
con un equipo sencillo que solo implica la fusidén de la masa ,
la adicidn de la sustancia activa y el vaciado en los moldes,
se obktiene el producto en forma fresca y de acucrdo a la nece-
sidad que se¢ presente, con lo cual se tienc una nueve modali-
¢ad en la preparacidn de estas formas farmacéuticas, para las
cuales solo estata contemplada su fabricacidn desde el punto -

de vista industrial.
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XTI

CONCLUSIONES

Después de haber realizado la parte experimental cel tra
bajo consistente en la preparacidn de supositorios rectales a
partir de nuevas tases tipos G, I vy II, se obtuvieron las si-

guientes conclusiones:

a) Las tases mencionades funden e¢n un tiempo relativa

nente corto.
) Las tases usadas prescntaron buen poder emulsionante,
c) Ia elakoracidn de la forme farmacéutica es rdpida.

d) Que con esta nueve forma Je fabricacidédn de suposito-

rios, ¢l médico puclde disponer de inmediato una fér
mule diferente cn cada ocasidén seguin la necesidad

del paciente.
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