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Les excipients

| — Généralités :
Longtemps considérés comme des corps passifs, ils servaient de supports pour les composés
actifs : diluants inertes. Aujourd’hui, la notion d’excipient a évolué grace :
V' aux progrés de la synthése organique ;
v" alévolution de la thérapeutique.
Le terme excipient est le plus couramment employé mais ces substances peuvent étre aussi
Dénommeées adjuvants ou véhicules (substances auxiliaires).
Il - Principaux réles :
-Excipients destinés 4 faciliter la préparation des médicaments:
Exemples : diluants, agglutinants, dans la fabrication des comprimés

 -Excipients destinés  faciliter 'administration des médicaments :
Ce sont, par exemple, les excipients — véhicules constituant des facteurs de diffusion
spécifique pour les principes actifs (promoteurs d’absorption).

Exemple : médicaments a action retard.

I - Principales qualités requises

= Inertie vis-a-vis du principe actif.

~ Inertie vis-a-vis du conditionnement.

~Inertie vis-a-vis de 'organisme.

-Beaucoup de ces excipients sont utilisés dans d’autres industries, notamment
agroalimentaires. ;

Pour le médicament, il est demandé un degré de pureté particulier au fournisseur de
matiéres premiéres ; des défauts d’inertie sont dus souvent 3 la persistance

-d’impuretés issues d’opérations d’extraction ou de transformation.

-Le nombre d’excipients utilisés en pharmacie augmente sans cesse.

-Dans tous les cas, il important de connaitre parfaitement les propriétés physicochimiques
des excipients pour que leur association au principe actif ne pose pas probléme.

s a effet notoire : ce sont des substances dont la présence peut étre nocive pour
certains malades et qui doivent étre particulierement signalées : glucose (diabétiques),
chlorure de sodium (hypertendus).
1-Les glycérides :

-L'huile vierge : est une huile obtenue & partir de matiéres premiéres d’une qualité particuliére par
des moyens mécaniques (pression a froid, centrifugation).
-L'huile raffinée : obtenue par extraction et/ou pression au moyen de solvants, suivie d’'un raffinage
alcalin, et puis d'une décoloration et d’une désodorisation, soit d’un raffinage physique.
-L'huile hydrogénée :obtenue par pression et/ou extraction au moyen de-solvants suivie d’un
rmfﬁi-n-ou physique, puis décoloration éventuelle, suivie d’un séchage , d'un
hydrogénisation, puis encore d'une décoloration et d’une désodorisation
Les principales glycérides utilisées comme excipients :

> Les .
-I'huile d’ah:;r'lae"vivefge,' I'huile d’amande raffinée
<I'huile de d’arachide
-I'huile d’olive vierge et I'huile d’olive raffinée
-I'huile de mais raffinée
-I'huile de sésame raffinée
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-I'huile de tournesol raffinée
Il convient pour la préparation des formes pharmaceutiques administrées par voie parentérale

> Le beure de cacao :
Essentiellement formé de triglycérides des acides palmitique, stéarique et oléique
Consistance dure, cassure cireuse, blanc jaunatre
La beure de cacao est de moins en moins comme excipient pour suppositoires
En cosmétologie, il est employé pour la fabrication de savons, des créemes....
> Glycérides dérivés des glycérides naturels :
-macrogolglycérides insaturés (les glycérides polyoxyéthélénes glycolysés) :
employeées comme véhicule dans des diverses préparations, les gouttes nasales huileuses, solutions
huileuses buvables, et mémes les injectables ; et aussi les capsules molles et les suppositoires
Leur avantage tient a leur hydrosolubilité, qui peut dans certain cas, assurer une meilleure

biodisponibilité.

-Les huiles hydrogénées :

Exemples les huiles d’arachides, de coton et de soja hydrogénées

Utilisés comme des excipients pour suppositoires ; ils ont I'avantage de mieux se conserver

Leur hydrophobie rend difficile I'incorporation de principes actifs hydrophiles

-Les glycérides hémi-synthétiques solides :

Sont des solides cireux de couleur blanche et pratiquement inodore, ils sont utilisés comme des

excipients pour suppositoires
Leur hydrophilie est en particulier un avantage trés important par rapport au beure de cacao

-Les macroglycérides saturées :
Utilisées comme excipients pour pommades, en association par exemple avec I'huile de vaseline, et

comme excipient pour suppositoires
Cet excipient peut favoriser la pénétration de certains PA soit a travers la peau, soit a travers la

muqueuse rectale.
-Les produits dérivés des glycerides : les produits dérivés des glycérides utilisés comme excipients
sont nombreux, par exemples :

Alcool cétylique (héxadécanol)

Alcool stéarylique (octadécanol)

Alcool cétostéarylique : mélange de deux alcools précédents

Ces trois s alcools sont utilisés comme des excipients pour pommade
-stéarate de zinc : C’est le lubrifiant le plus utilisé.

2-LES CIRES :

-la cire d’abeille blanche :

Utilisée dans les pommades pour augmenter la consustance

-lanoline : T
K Excnplent pour pommades trés utilisé, on utilise egalement la graisse de laine hydratée (lanoline 75¢g

~ eau 25g) qui est obtenue en incorporant a chaud de I'eau a la Iangjy]e Celle-ci est également utilisée

comme excipient pour pommades.
@ Actuellement, l'industrie prépare toute une gamme de produnts denves de la lanoline quu présentent

un certain nombre d’avantage : odeur plus ou moins prononcée, coloration moindre, vuscosnte et
propriétés mécaniques différentes ou pouvoar allergique plus faible.

-la cire de carnauba :
Utilisé pour le lustrage des comprimés dragéifiés et aussi comme gehf ants des huiles.

LES HYDROCARBURES ET LES SILICONES :
e -Paraffines et vaseline : ces produits officinaux sont obtenus par traitement approprié de certames

fractions de pétroles brut convenables.
e Ces produits officinaux sont trés souvent utilisés comme des excipients pour pommades.

La consistance de la vaseline permet de I'utiliser seule ;

B
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Les paraffines (liquides, liquides légéres et solides) servent & ajuster celle des préparations trop
fluides ou trop fermes
lls peuvent constitués la phase huileuses d’une émulsion.les paraffines liquides sont de plus utilisés
comme des véhicules huileux. Par voie orale elles ont des pmpnetes laxatlves
-LES SILICONES : =~ . bl
On distingue :
-L’huiles de silicones
-les graisses de silicones
-les résines de silicones
-les caoutchoucs
Ces différents types de silicones possédent des propriétés suivantes :
v" I'hydrophobie trés importante
V' stabilité & des températures relativement élevées (300°)
v’ grandes inertie : incolores et inodores, insensibles aux agents chimiques. Ils ne sont pas

toxiques et sont dépourvus d’activités physiologiques.
Comme excipients, les silicones ﬂuudes entrent comme excipients dans diverses pommades

protectrices hydrophobes.

Les sucres, dérivés des sucres et macromolécules hydrophiles :

-Le saccharose(lLe sucre blanc officinal) :

® Tres utilisé dans de nombreuses formes galéniques ; comme diluants mais il a inconvénient d’étre

hygroscopique et comme édulcorant dans diverses formes solides et liquides destinés a la voie orale.

# Le saccharose doit étre évité comme excipient dans les médicaments destinés aux diabétiques et a

certains nourrissons.
-Le lactose :

¢ Il est employé aussi comme duluant il présente sur le saccharose I'avantage de ne pas étre

hygroscoplque
: On l'utilise dans les prépa ations des comprimes et des granules

» Dans la préparation de poudres d’antibiotiques destinés & étre appliquées sur les plaies (le lactose se

dissout dans les liquides de la plaie, permettent alors une diffusion rapide d’antibiotique).
-Le glucose :

Dans l'industrie pharmaceutique, il entre pour certains fabrication du glucose liquide ou sirop de
glucose (entre dans la composition des pates officinales aux quelles il permet de rester molles).
-Le fructose comme edulcorants pour les dlabethues

II entre dans différentes préparations galéniques, en partlculler comme le glucose llqmde dans la
composition des enveloppes de capsules molles. »

-Amidons :

-Sous forme d’empois, il est utilisé comme excipient pour pommades comme liant dans la

fabrication des comprimés —
-Sous forme de poudre, il est utilisé comme diluant, lubnf ifiant et delltant

" end

» Dans la composition des enveloppes de cachets.

Le carboxyméthylamidon sodique utlllse pour la désagrégation des comprimés.

Les gommes et les golzosldes 2

-Gomme arabigue :
On l'utilise ; dans la préparation des émulsions et des suspensnons par la viscosité qu’elle confére a{a

phase aqueuse, stabilisant les suspensions et les émulsions L/H, comme liant, délitant (son pouvoir

P———

“de gonfler dans I'eau), dans la préparation de tablettes, des palules granules mucilages, potions,

e

certains cremes dermlques.........w
-Gomme adragante :

# Les emplois sont sensiblement les mémes mais elle peut &tre préférée parfois par sa viscosité plus

élevée, I’assocuatlon des deux gommes est assez frequente
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: on cite la gomme guar, la gomme xanthane, 'alginate de sodium, la gélose, les
carraghenates les dextrines et la maltodextrine.

La cellulose et ses divers :

Utilisé dans la fabrication des comprimés: comme délitant, comme liant, comme adjuvant de
lubrification, adjuvant assez polyvalent permet dans certains cas la compressnon dlrecte, comme
dispersant et stabilisant dans les émulsions et les suspensions. ;

Les dérivés cellulosiques :

-Méthylcellulose

-Carboxyméthylcellulose

-Acétophlalate de cellulose

Les produits de synthése :

-Polyvidone : utilisé comme liant pour comprimés.

W comme excipient pour pommades, il permet de voir
toute la gamme des consistances désirables, comme excipient pour comprimés, les PEG 4000 et 6000

sont utilisés comme lubrifiants et comme liants.

| ZCarboméres ou carbopols - ils sont utilisés 3 la concentration de 0,13 1,5 % pour réaliser des

gels, stabilisant les émulsions et les suspensions, a la concentration de 2 & 3%, on I'emploi pour
augmenter la dureté des comprimés et de 10 & 20 % pour obtenir des formes  libération prolongée.
Les produits minéraux :

Les produits minéraux sont trés divers peuvent entrer dans la composition des médicaments pour
remplir des roles variées, diluants, ajustement du pH ou d'isotonie......

On cite : Ia silice, le talc, kaolin, bentonite, les silicates de magnésium et d’aluminium et 'oxyde de

titane.

Les surfactifs :

Sont des corps amphiphiles, caractérisés par la présence dans leurs molécules de deux parties, I'une
hydrophiles (polaire), I'autre lipophile (apolaire).

En pharmacie galénique, ils sont employés notamment comme des émulsionnants, agents de
suspensions, solubilisants, mouillants, moussarits ou détergents.

La classification des tensioactifs :

-des surfactifs anioniques : exemple les stéarates de sodium

-des surfactifs cationiques : exemple les sels d’ammonium quaternaire

-des surfactifs amphotéres : exemple les bétaines.

-des surfactifs non ioniques : tween, span.





