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Kluczowym wyzwaniem, przed jakim stoi
wspolczesna farmacja, jest kwestia przyspieszenia i poprawy dzialania lekow w tabletkach

poprzez zwiekszenie ich rozpuszczalnosci - twierdzi prof. Marian Paluch z Uniwersytetu
Slaskiego. Rozwiazaniem maja by¢ tzw. leki amorficzne.

Amorficznymi farmaceutykami prof. Paluch z Zaktadu Biofizyki i Fizyki Molekularnej US zajmuje sie
od kilkunastu lat. "Ponad 35 proc. substancji leczniczych, ktére obecnie sa dostepne na rynku,
charakteryzuje sie niska biodostepnoscia, wynikajaca ze stabej rozpuszczalnosci tych lekéw. Co
wiecej, szacuje sie, ze ponad 70 proc. nowych zwigzkéw, majacych ogromy potencjal, aby stac¢ sie
farmaceutykami, zostanie odrzuconych podczas procesu badawczo rozwojowego wlasnie ze wzgledu
na ich staba rozpuszczalno$é¢ w wodzie" - ttumaczyt w rozmowie z PAP.

Chodzi o leki w postaci statej - czyli tabletek, peletek lub kapsutek. Jedna z efektywniejszych metod,
mogaca poprawi¢ biodostepnos¢ zawartych w nich substancji aktywnych, jest ich konwertowanie do
tzw. formy amorficznej. Ciata amorficzne tgcza w sobie pewne cechy ciat statych i cieczy - substancja
bedaca w stanie amorficznym jest ciatem stalym, jednak tworzace ja czasteczki sa ulozone w sposéb
chaotyczny, co bardziej przypomina ciecz.

"W postaciach statych substancje aktywne wystepuja w formie krystalicznej; tzn. ich molekutly sa
uporzadkowane, tworza tzw. sieé¢ krystaliczna. Ich rozpuszczalno$s¢ mozemy poprawi¢ poprzez
przeksztalcenie ich do formy nieuporzadkowanej - czyli amorficznej, inaczej nazywana szklista, gdzie
molekutly nie tworza sieci, lecz sa chaotyczne rozmieszczone" - dodat prof. Paluch.

Uktady amorficzne maja wyzsza energie wewnetrzng, niz ich krystaliczne odpowiedniki; dzieje sie
tak wtasnie ze wzgledu na brak tego wewnetrznego, "dalekozasiegowego" uporzadkowania.
W efekcie potrzeba mniejszej energii, zeby rozpusci¢ te substancje, wiec tym samym amorfizacja
prowadzi do zwiekszenia ich rozpuszczalnosci.

Krystaliczne substancje lecznicze mozna konwertowac¢ do formy amorficznej r6znymi metodami. Jak
ttumaczyt prof. Paluch, najprostsza jest stopienie formy krystalicznej, a nastepnie szybkie jej
schtodzenie; co pozwala unikna¢ powrotu farmaceutyku do jego pierwotnej, krystalicznej formy.

Ta metoda nie zawsze jest jednak skuteczna - m.in. ze wzgledu na fakt, ze niektdre substancje maja
temperature topnienia zblizong do temperatury degradacji probki (tymczasem zwiazku, ktéry przed
przechlodzeniem zdegraduje, zdecydowanie nie mozna poda¢ pacjentowi). Innym sposobem
amorfizacji jest mielenie substancji aktywnej w niskich temperaturach; dzieki tej metodzie mozna
mechanicznie pozby¢ sie wewnetrznego uporzadkowania farmaceutyku, i doprowadzi¢ do amorfizacji.

"Problem zaczyna sie jednak dopiero po wspomnianej transformacji, poniewaz nieuporzadkowana
forma amorficzna jest fizycznie niestabilna. To oznacza, ze substancje w takiej formie moga powrdcic
do pierwotnej, krystalicznej formy, tracac swoje wspaniate wlasnosci. Opisany efekt rekrystalizacji


http://laboratoria.net/img/istock/_big/fotolia_78767290_s.jpg?1492595580163

amorficznych materiatéw mozna poréwnac¢ do miodu, ktéry po jakim$ czasie wykrystalizowywuje.
Badania nad amorficznymi farmaceutykami koncentruja sie wiec na okresleniu czasu ich fizycznej
stabilnosci oraz na tym, by jak najdtuzej utrzymac je w nieuporzadkowanej formie. Poniewaz musimy
mie¢ pewnos¢, ze przez okres waznosci leku - standardowe trzy lata - lek nie straci swych
wtasciwosci" - méwit fizyk.

Wlasnie ta ostatnia kwestia - utrzymanie formy amorficznej przez dtugi czas - jest obecnie dla prof.
Palucha najwiekszym wyzwaniem badawczym.

Naukowiec ocenia, ze zainteresowanie tematyka tzw. lekow amorficznych na $wiecie jest duze.
Dowodza tego poswiecone tej tematyce konferencje naukowe, w ktorych prof. Paluch regularnie
bierze udziat.

Profesor podkreslit jednak, ze nie uda sie wprowadzi¢ na rynek lekéw amorficznych bez wspotpracy
fizykdw, chemikéw i farmaceutdéw. "To cata droga, wymaga wspdtdziatania - od pomystu, sposobu na
zamorfizowanie substancji, przez wykonanie badan, jakie czynniki determinuja fizyczna stabilnos¢,
znalezienie sposobu stabilizacji tej formy - az do zbadania farmaceutycznych witasnosci, czyli
rozpuszczalnosci, szybkosci uwalniania itd." - ttumaczy! badacz. Dodal, ze wprowadzenie tych lekéw
na rynek nie jest daleka perspektywa czasowa. Konieczne sa jednak fundusze.

Zrédto: www.naukawpolsce.pap.pl
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Olbrzymie ilosci danych o Wszechswiecie z
wod Morza Srodziemnego

KM3NeT to nie jeden detektor, lecz podmorskie miasto tysiecy czujnikow Swiatta.
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Nowe organizmy sa odkrywane szybciej niz
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kiedykolwiek wczesniej

Biolodzy odkrywaja rocznie srednio 16 tys. gatunkdéw.

Skutki ekspozycji na mikroplastik przechodza
Z 0jca na Ssyna

Informuja naukowcy w pismie ,Journal of the Endocrine Society”.
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Statyny pomagaja wszystkim cukrzykom

Informuje pismo , Annals of Internal Medicine”.
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Zanieczyszczenie powietrza moze miec
zZzwiazek z wyzszym ryzykiem...

Wykazano w badaniu, ktére ukazato sie na tamach ,JAMA Network Open”.
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O szpiczaku w badaniach obrazowanvch
czesto swiadcza ,dziurv w...

Twierdzi prof. Iwona Hus.
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Uszkodzenia dachow pod nadmiernym
sSniegiem
Decydujace znaczenie maja tu nie same zmiany stanu skupienia $niegu.
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Minimalne wynagrodzenie profesora

Trwaja prace nad nowelizacjg rozporzadzenia.
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