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Coroides

1.-Introduccion: o

Mecanismos de defensa del ojo: lagrimas, parpadeo, barreras estaticas y dinamicas. ACUOSO

La compleja estructura del ojo y sus multiples mecanismos de proteccion lo v
convierten en una zona de dificil acceso para los principios activos. -
Para tratar las patologias del segmento anterior del ojo se utiliza

principalmente la via topica ocular. Los colirios y las gotas oftalmicas

suponen el 90% dg las formulaciones empleadas para esta via, pero

presentan grandes inconvenientes, principalmente la baja biodisponibilidad. Baja adhesién al tratamiento Bajo cumplimiento terapéutico
Es por esto que en las ultimas décadas se han desarrollado formulaciones

80% de la formulacion eliminada a los 2 minutos Necesarias multiples aplicaciones diarias
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como las microemulsiones y nanoemulsiones, que tratan de resolver estos Musculo Cilia; A i — T
prOblemaS- NANOEMULSIONES Y MICROEMULSIONES: Novasorb®. Segme.nto Segmepto
Anterior Posterior
- - ] -4 t d - Figura 1: Representacion esquematica de la anatomia ocular
2.-Objetivos: 3.-Metodos:
> Llevar a cabo un estudio de las microemulsiones y nanoemulsiones como Para la elaboracion y redaccion de este trabajo se ha llevado a cabo una revision de la informacion contenida
formulaciones innovadoras para la administracion de principios activos en la en articulos de distintas publicaciones cientificas de alta calidad, y que se encontraban en la base de datos
superficie ocular. Pubmed. Para llevar a cabo la busqueda se han utilizado las siguientes palabras clave:
> Utilizar la microemulsion cationica Novasorb® como ejemplo. Microemulsion, nanoemulsion, ocular drug delivery, Novasorb, Cationorm.
4.-RESULTADOS:
| [ ]
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. . . estabilidad
-Microemulsiones y nanoemulsiones:
» Las microemulsiones y nanoemulsiones son sistemas dispersos coloidales compuestos por una /
fase acuosa, una oleosa y uno o varios surfactantes.
» Las microemulsiones son termodinamicamente estables, mientras que las nanoemulsiones son * MAYOR
. | BIODISPONIBILIDAD
inestables. Mayor
> En la practica hay pocas diferencias, gracias a los emulgentes las nanoemulsiones no dan tiempo de
problemas de estabilidad durante su vida util. —  residencia en
> Los términos de microemulsion y nanoemulsion han sido utilizados indistintamente por muchos la superficie
autores. ocular e« PAUTADE
» En este trabajo se utilizara el término microemulsion para referirnos a ambos sistemas. ADM|N|STRAC|ON
\ MAS COMODA PARA
EL PACIENTE
-Formulacion de las microemulsiones. El caso Novasorb® : ApEEne
> Novasorb® es una microemulsién catiénica basada en el “efecto de carga”, que se fundamenta en la interaccién electrostatica entre la goticula facilita

la difusion del

formulacion, con carga positiva, y la superficie corneal, con carga negativa (gracias a los glicosil amino glicanos del humor vitreo). g

» Esta interaccion permite aumentar el tiempo de residencia en el lugar de accion y la biodisponibilidad.

Lipid layer 7 (1) Tear film stabilization
» Puntos a destacar del proceso de formulacién: o Protection from evaporation

« Eleccion del agente cationico: Fue la parte mas complicada. El objetivo era encontrar un excipiente apto para la via ocular, que °
contribuyese a la estabilidad de la microemulsion y que cumpliese los requisitos regulatorios para poder ser utilizado. Finalmente, se Tear film Aqueous layer o & o (2) Electrostatic attraction
selecciion6 una combinacion de cloruro de benzalconio y cetalconio, pero al estar dentro de la emulsion y no como moléculas libres, o Q ' Optimal spreading
no dafian membranas celulares, y no tinen efectos lesivos, aunque tampoco tienen accion antimicrobiana, por o que sera necesario a ¢ ) Mucoadhesion
una eSterI|IzaCIén Negatively charged o °°° - 0 3

 El resto de excipientes se seleccionaron de entre los ya aceptados para via topica ocular por los organismos regulatorios. | mucinslayer 9 s i‘

« El objetivo principal fue obtener una formulacion que cumpliese las especificaciones de la Tabla |, de forma que no dafe la superficie Negatively charged P & @ (3) Improved ocular absorption
ocular ocular surface cells

« La composicion final de una formulacién que use Novasorb® como vehiculo seria que aparece en la Tabla 2. Figura 2: Representacion de la interaccion entre Novasorb® y las céulas

corneales

Specifications Values Excipients Function Concelx;ition %
Aspect Milky white to translucid
pH 5.5_7 Medium chain triglyceride Internal phase 1 to2
Osmolality 180 to 300 mOsm/kg Oily phase Cetalkonium chloride Cationic agent 0.005
Zeta potential +20 to +40 mV Tylopaxol Surfactant 0.2
Mean oil droplet size 150 to 300 nm Poloxamer 188 Surfactant 0.01
Sterility Ctonilo Aqueous phase Glycerol Osmotic agent 1.5t0 2.5
Viscosity 1.1 m2/s NaOH pH adjuster Ad pH 6-7
Surface tension Similar to tears: 41 mN/m Water for injections External phase Ad 100

Tabla 2: composicién de una formulaicén que use Novasorb® como vehiculo.

5.-Conclusiones:

Las microemulsiones, especialmente las cationicas, han demostrado poseer mayor biodisponibilidad
que las formulaciones tradicionales, y, aunque aun habra que esperar unos anos para ver su
funcionamiento a gran escala en la clinica, los resultados son prometedores, y se espera ver

Tabla 1: especificaciones de microemulsiones de administracion ocular.

Principio activo - Ciclosporina A Ciclosporina A Latanoprost comercializados mas productos con esta tecnologia en los proximos afos destinados a tratar .
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