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Badacze opracowali skuteczniejsze dzialanie
tadalafilu
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A. N . Naukowcy z Uniwersytetu Slqsklego
opracowali sposob na skuteczniejsze dzialanie tadalafilu - leku stosowanego u mezczyzn
z zaburzeniami erekcji. Wlasnie opatentowali metode otrzymywania wysoce stabilnej,
amorficznej formy tej substancji - informuje uczelnia.

Amorfizacja to jeden ze sposobdéw na poprawe dziatania lekdw. Zgodnie z zalozeniami amorficzne
farmaceutyki maja nie tylko dziata¢ szybciej i skuteczniej. Maja tez by¢ bezpieczniejsze dla
organizmu od srodkow obecnie dostepnych na rynku farmaceutycznym.

Tymi nowymi substancjami od kilkunastu lat zajmuje sie prof. Marian Paluch z Zaktadu Biofizyki
i Fizyki Molekularnej US. Jak wyjasnit badacz - cytowany w informacji prasowej - ponad 90 proc.
substancji aktywnych zawartych w produktach leczniczych o statej postaci (tabletki czy kapsutki) to
substancje krystaliczne. Leki w takiej formie - ze wzgledu na uporzadkowana strukture wewnetrzna
- bardzo czesto charakteryzuja sie staba rozpuszczalnoscia w wodzie, co z kolei przektada sie na ich
niska biodostepnosc.

Zdaniem badacza alternatywa dla stabo rozpuszczalnych, krystalicznych substancji jest wiec ich
nowa postac, uzyskana w wyniku procesu amorfizacji. Ciata amorficzne tacza w sobie bowiem pewne
cechy ciat statych i cieczy - substancja bedaca w stanie amorficznym jest ciatem statym, jednak
tworzace ja czasteczki sa utozone w sposob chaotyczny, co bardziej przypomina ciecz.

"Przeksztalcajac krystaliczng substancje aktywna do formy amorficznej jesteSmy w stanie otrzymac
produkt znacznie lepiej przyswajalny od materiatu poczatkowego" - ttumaczyt prof. Paluch.

Dodat, ze wyzsza biodostepnosc leku wynikajgca jedynie ze zmiany formy substancji leczniczej moze
sie przyczyni¢ do redukcji dawki leku, jaka nalezy podac pacjentowi, aby uzyska¢ oczekiwany efekt
terapeutyczny. W zwigzku z tym spodziewac sie mozna m.in. mniejszej liczby skutkow ubocznych
powiazanych z niewchtonieta z przewodu pokarmowego i zalegajaca w nim czesciag substancji
czynnej.

Jednym z ograniczen amorficznych farmaceutykow jest ich termodynamiczna niestabilnos¢. Oznacza
to, ze wraz z uptywem czasu moga one ulec rekrystalizacji i straci¢ swe wtasciwosci. Dlatego aby
substancja czynna w formie amorficznej mogta wejs¢ na rynek, musi by¢ fizycznie stabilna przez
minimum trzy lata.

W zwigzku z tym jednym z gtéwnych zadan, przed ktérymi staneli naukowcy z US zajmujacy sie
tadalafilem, bylo opracowanie sposobu otrzymywania jego amorficznej formy, ktéra wykazywataby
wysoka fizykochemiczna stabilnos¢.
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"Wiedzielismy, ze tadalafil jest stabo rozpuszczalny w wodzie, dlatego poddaliSmy go procesowi
amorfizacji. Kluczowy okazat sie wybor metody. Substancje krystaliczne moga by¢ poddawane
procesowi topienia, suszenia rozpytowego, kompresji czy liofilizacji. Nasz zespot postanowit jednak
zastosowa¢ metody mielenia tego leku w temperaturze pokojowej oraz temperaturze cieklego azotu
(okoto minus 200 st.C)" - thumaczyt prof. Paluch.

Jak dodat, w literaturze naukowej dominuje przekonanie, ze dzieki tej metodzie uzyskuje sie najmniej
stabilne fizykochemicznie substancje amorficzne. "Tymczasem okazato sie, Ze otrzymaliSmy
zaskakujaco stabilna substancje lecznicza, co pozwala mysle¢ o wprowadzeniu jej na rynek
farmaceutyczny" - wskazat.

Ponadto w ocenie naukowca proces otrzymywania amorficznej formy tadalafilu - wedtug
opatentowanej metody - jest rdowniez stosunkowo tani. "Mielenie zwigzku nalezy bowiem do jedne;j
z najmniej kosztochtonnych metod uzyskiwania form amorficznych oraz nie wymaga stosowania
innych substancji takich, jak na przyktad rozpuszczalniki" - powiedziat.

"Dzieki zastosowanym rozwigzaniom otrzymujemy czysty, stabilny zwiazek, ktory tatwo mozna
przetworzy¢, by nada¢ mu koncowa postac¢ leku, na przyktad forme tabletki. Stabilnosé¢, znakomita
przyswajalnos¢ oraz niskie koszty produkcji amorficznej postaci tadalafilu wréza wysoki potencjat
aplikacyjnosci opatentowanego rozwigzania" - podsumowat dr hab. prof. US Kamil Kaminski.

Jak podano w informacji prasowej, autorami wynalazku sa pracownicy Zaktadu Biofizyki i Fizyki
Molekularnej US: prof. zw. dr hab. Marian Paluch (kierownik jednostki), dr hab. prof. US Kamil
Kaminski, dr Karolina Adrjanowicz, a takze mgr Daniel Zakowiecki reprezentujacy firme Polpharma,
mgr Irena Gruszka z Instytutu Fizyki US oraz dr inz. Lukasz Hawelek z Instytutu Metali
Niezaleznych.

Agnieszka Kliks-Pudlik

Zrédio: www.naukawpolsce.pap.pl
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NAWA oglosita nowy pilotazowy program
"Naukowcy w potrzebie"

Z mW tym roku 10 wybranych projektow uzyska w sumie prawie 4,4 min zt wsparcia.
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Misja z polskim astronaut

W maju na Miedzynarodowa Stacje Kosmiczna moze ona wystartowac.
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Kwantowa kontrola zderzen nie tviko w
ultraniskich temperaturach

Badania te podsumowano w komunikacie Wydziatu Fizyki UW.

Podlaski Festiwal Nauki i Sztuki w dniach
9-18 maja

Ponad 500 réznych wydarzen.
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Popularyzator astronomii

Po prostu patrzmy w niebo
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Tomografie komputerowe moga odpowiadac
za 5% wszystkich nowotworow...

Informuje pismo ,JAMA Internal Medicine”.
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Wszechswiat moze sie bardzo wolno obracac¢

Twierdza naukowcy z University of Hawaii w Manoa.
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Weganom moze brakowac lizyny i leucyny

Mozna je znalez¢ m.in. w roslinach straczkowych, orzechach i nasionach.
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