W UNIWERSYTET SLASKI

W KATOWICACH

BIURO WSPOEPRACY
Z GOSPODARKA

KOMPOZYCJA NA

BAZIE CELEKOKSYBU
ORAZ SPOSOB JEJ
OTRZYMYWANIA




Promocja dziatalnosci naukowej Uniwersytetu Slaskiego w Katowicach realizowana
jest w ramach projektu ,,Promocija idei komercjalizacji wtasnosci intelektualnej
Uniwersytetu Slaskiego w Katowicach'ﬂ wspotfinansowanego przez Narodowe

Centrum Badan | Rozwoju w ramach programu , Kreator Innowacyjnosci -
wsparcie innowacyjnej przedsiebiorczosci akademickiej”

UNIWERSYTET SLASKI EII{

(74

W KATOWICACH

KOMPOZYCJA NA BAZIE CELEKOKSYBU

ORAZ SPOSOB JEJ OTRZYMYWANIA

KOMPOZYCJA NA BAZIE CELEKOKSYBU ORAZ SPOSOB JEJ OTRZYMYWANIA TO ROZWIAZANIE
TECHNOLOGICZNE Z ZAKRESU CHEMII LEKOW, STANOWIACE ODPOWIEDZ NA JEDEN Z NAJWAZ-
NIEJSZYCH PROBLEMOW WSPOYCZESNEGO PRZEMYStU FARMACEUTYCZNEGO - BIODOSTEPNOSC
LEKARSTW. POPRAWA PRZYSWAJALNOSCI SUBSTANCJI MOZLIWA JEST POPRZEZ MODYFIKOWANIE ICH

WEASNOSCI FIZYKO-CHEMICZNYCH.

SYTUACJA
AKTUALNA

Aktualnie wigkszo$¢ lekow przygotowywana jest w postaci
krystalicznej. Tego typu uktady sa termodynamicznie stabilne,
fatwo okresli¢ ich wtasciwosci fizyko—chemiczne, nie sprawiaja
trudnosci w przechowywaniu. Liczne badania wykazaty jednak, ze
lekarstwa w formie krystalicznej sq stabo przyswajalne przez ludzki
organizm. Konieczne jest zatem stosowanie stosunkowo duzych
dawek lekow, aby osiagnac oczekiwany efekt terapeutyczny. W
rezultacie uaktywniaja sie niekorzystne skutki uboczne stosow—
anych lekarstw. Jedna z metod znaczaco poprawiajacych
biodostepnos¢ lekarstw jest przeksztatcanie ich formy krystal—
icznejw forme amorficzna.

Forma amorficzna wptywa na wzrost chemicznej reaktywno$ci
substancji leczniczej — co pozwala zmniejszy¢ dozowane dawki
leku — a takze powoduje, ze czas wchtaniania z przewodu
pokarmowego lekarstw jest o wiele krotszy niz w przypadku form
krystalicznych tych substanciji (jest to niezwykle wazne m.in. w
przypadku lekow przeciwbolowych). Amorficzne lekarstwa takze
nie sa doskonatymi uktadami, poniewaz sa niestabilne termod-
ynamicznie i podczas przechowywania moga przeksztatci¢ sie do
postaci krystalicznej, tracac przy tym pozadane cechy wigkszej
biodostepnoéci wynikajace ze stabo uporzadkowanej struktury.
Jedna z takich niestabilnych amorficznych substancji jest
niesteroidowy lek przeciwzapalny — celekoksyb.

NOWA KOMPOZYCJA
NA BAZIE CELEKOKSYBU

Celem tworcow wynalazku byto ustabilizowanie amorficznego
celekoksybu i zminimalizowanie ryzyka jego szybkiej, a jednoc—
zesnie niekorzystniejszej, krystalizacji. Nowa kompozycja zawiera
maltoze acetylowana, ktéra - zastosowana w strukturze
amorficznej-petni role inhibitora krystalizacji amorficznego
celekoksybu. Proponowane rozwiazanie obejmuje rowniez
innowacyjny sposoéb otrzymywania stabilnej, amorficznej
kompozycji na bazie celekoksybu.

Wyniki badan dla amorficznych kompozycji na bazie celekoksybu
sa niezwykle obiecujace z punktu widzenia optymalizacji
terapeutycznego dziatania lekarstwa. Dtugoterminowe badania
dyfrakcyjne potwierdzity brak nawet minimalnej tendencji do
rekrystalizacji amorficznej mieszaniny celekoksybu z co najmniej
5% domieszka acetylowanej maltozy przez okres przechowywania
minimum 3 miesiecy od momentu przygotowania w temperaturze
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ZALETY
ROZWIAZANIA:

® bezpieczenstwo dlazdrowia pacjenta;

dodatkowy sktadnik lekarstwa - acetylowana maltoza -
powoduje znaczacy wzrost rozpuszczalnosci substancji
aktywnejw porownaniu do krystalicznej formy lekus;

tatwa mieszalno$¢ sktadnikow w kazdym stosunku ilo§ciowy—
m, tworzaca jednorodny roztwor, bez niebezpieczenstwa
przegrzania i termicznej degradacji ktérego$ z komponentow;

kilkuminutowe przygotowanie proponowanego amorficznego,
binarnego uktadu dyspersyjnego;

brak potrzeby uzycia dodatkowych rozpuszczalnikow, jak

w przypadku innych inhibitorow krystalizacji (PVP, HPMC).

pokojowej. Dodatkowo badania stopnia rozpuszczalno$ci
wykazaty, ze rozpuszczalno$¢ amorficznej mieszaniny celekoksy—
buz 10% domieszka acetylowanej maltozy jest 6-krotnie wieksza,
natomiast mieszaniny celekoksybu z 30% domieszka acetylowane;j
maltozy jest az 12-krotnie wieksza niz rozpuszczalno$cé
krystalicznego celekoksybu, podczas gdy rozpuszczalnos$é
czystego amorficznego celekoksybu jest wigksza od jego
krystalicznego odpowiednika tylko 1,5—krotnie.

OBSZARY
ZASTOSOWANIA

Wynalazek w postaci nowej kompozycji na bazie celekoksybu o
jednorodnej i stabilnej postaci amorficznej moze znalezé
zastosowanie w medycynie, zwfaszcza jako niesteroidowy lek
przeciwzapalny. W produkcji tego typu medykamentow mozne by¢
stosowany sposob otrzymywania nowej kompozycji wedtug
wynalazku.

OCHRONA
PATENTOWA

Prezentowane rozwigzanie zostato zgtoszone w Urzedzie
Patentowym RP w dniu 19.04.2011 r. pod nr P.394614 z wnioskiem
0 udzielenie patentu.

DANE KONTAKTOWE
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