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La Farmacia Galénica es la ciencia que ensefia a
preparar medicamentos estables, seguros vy
eficaces.

MEDICAMENTO, segun la nueva ley del medicamento, es
toda sustancia medicinal y sus asociaciones o combinaciones,
destinada a prevenir, diagnosticar, curar o aliviar cualquier
tipo de enfermedad.

SUSTANCIA MEDICINAL, FARMACO O PRINCIPIO
ACTIVO es una materia, sea cual fuere su origen, alaque se
atribuye propiedad medicamentosa.
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Normalmente, un principio activo no puede utilizarse
directamente como medicamento. Es necesario
adicionarle otras materias denominadas
EXCIPIENTES que sirven de vehiculo para su
administracion.

El principio activo adicionado de excipientes y preparado para
ser administrado a organismo constituye una FORMA
FARMACEUTICA, FORMA DE DOSIFICACION O
FORMA GALENICA. Son formas farmacéuticas, por
giemplo, los comprimidos, los inyectables, los supositorios,
etc.
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FORMASFARMACEUTICAS,

1) ESPECIALIDAD FARMACEUTICA, que es un
medicamento con una forma farmaceutica determinada de
composicién definida, con una dosificacion especifica,
acondicionado para la dispensacion a publico e inscrito en €
Registro de Especialidades Farmacéuticas.

2) FORMULA MAGISTRAL, que es un medicamento
destinado a un paciente individualizado, preparado por el
farmacéutico a partir de una prescripcién médica

3) PREPARADO o FORMULA OFICINAL, que es un
medicamento elaborado y garantizado por e farmacéutico,
dispensado en su oficina o servicio de farmacia 'y descrito en €
Formulario Nacional.
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Consideraciones previas

Caracteristicas farmacocinéticas
Propiedades farmacodinamicas Dosis
Finalidad terapéutica Intervalo de dosificacion
Toxicidad Caracteristicas del paciente
Reacciones adversas Aceptacion medicamento

Coste

Aspectos Biofarmacéuticos

Biodisponibilidad
Via de administracion
Caracteristicas biofarmacéuticas de la formulacién

Aspectos fisicoquimicos y farmacotécnicos

Cristalinidad y Polimorfismo Fluidez
Punto de fusién Estabilidad
Solubilidad Compatibilidad
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Los estudios de preformulacion consisten en la
aplicacion de los conceptos biofarmacéuticos a las
caracteristicas fisicoquimicas del principio activo
con el objetivo de disefiar el sistema de liberaciéon
adecuado, es decir la forma farmacéutica.

Enlace recomendado:

http://mww.pharmguest.com/source/ddg/steps/preclinical/preformul ation/index.html
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La caracterizacion del farmaco es uno de los
pasos fundamentales durante la preformulacion e
incluye el estudio de:

Solubilidad intrinseca y pKa

Velocidad de disolucion

Coeficiente de reparto

Perfil de estabilidad quimica

Propiedades cristalinas y existencia de polimorfos

Tamafio de particula y superficie especifica.
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Solubilidad

Solubilidad vs pH:

El pH de Ia diselucion tiene un efecto muy pronunciado sobre la
solubllidad de acidos v bases dabiles. Por encima del pka para acidos
y por debajo del pka para las baszs, la solubilidad s increments asn
un factor de 10 por cada unidad de pH. Esle cambio én la solubilidad
con &l pH &5 muy iImpotanta para la absotcidn de algunos farmacos p.
&j. Aspitina, mollin, naproxano.
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pH of dissolution medium
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Atenolol solubility Base pKa 9.6
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Drug MW LogD@pH | Sol(mg/mL)@pH pKa

Propanolol 259.34 -0.23@4 25@7.2 Base 9.5

HCI

Metoprolol 267.36 -1.72@4 3@3 Base 9.7

tartrate

Ketoprofen 254.28 1.22@6 0.205@2 Acid 4.3

Ranitidine HCI | 314.40 | 0.27@10.5 660@4 Acid pKa, 8.64
Acid pKa, 2.23

Atenolol 266.34 -1.84@4 30.9@9 Base 9.6

Furosemide 330.74 -0.9@7.4 2.25@7.2 Acid pKa, 3.32
Acid pKa, 10.46

Piroxicam 331.35 0.72@6.6 0.11@6.6 Base pKa, 1.86
Acid pKa, 5.46

Data from Gastroplus3.1.3.
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Average physiological pHs in Gl tract. Fasted/fed

Site fasted

Stomach 14-2.1
Duodenum (49-6.4

Jejunum 44-6.5

lleum 6.5-8.0

Adapted from Dressman et al. PharmRes 15(1) 11-22(1998)

Vi
1 VALENGiA L2 )

17
Depto. Farmacia y Tecnologia Farmacéutica © Prof. Marival Bermejo

Formas Farmacéuticas.

Tecnologia Farmacéutica curso 2003-2004 -
Preformulacion

Average physiological pHs in Gl tract. Fasted/fed

Site fasted fed

Stomach 14-2.1(3.0-7.0
Duodenum [(49-6.4 |5.1-5.2

Jejunum 44-6.5]52-6.2

lleum 6.5-8.0 6.8-8.0

Adapted from Dressman et al. PharmRes 15(1) 11-22(1998)
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Forma farmacéutica de APLICACION TOPICA;
(uso externo).

Este tipo de formas farmacéuticas presupone que no hay
absorcion del principio activo o bien que la velocidad de
absorcion es despreciable, de tal modo que nunca se
alcazan en sangre niveles suficientes para que aparezca
cualquier tipo de respuesta farmacolégica;, en otras

palabras, se persiguen efectos terapéuticos localizados
cercadel punto de aplicacion.
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Forma farmacéutica de ACCION SISTEMICA
destinada a egercer su efecto en e organismo en
conjunto. En este caso se denomina y presupone una
absorcion del principio activo que pasa a la sangre,
distribuyéndose por todo € organismo hasta alcanzar la

biofase o lugar de accion. Este tipo de formas también se
habian denominado de uso interno.

' hiincin (&%)
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Formas farmacéuticas de Liberacion inmediata:

La liberacion de la sustancia activa no esta
deliberadamente modificada por un disefio de
formulacionn particular ni por un método de
fabricacion especial. La velocidad de disolucion del
principio activo depende de sus propiedades
intrinsecas.

Ejemplo aplicado a la via oral:
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Formas de liberaciéon modificada:

La velocidad y lugar de liberacion de la sustancia
activa es diferente del de la forma de liberacion
inmediata del mismo principio activo. Esta
modificacidon se consigue por un disefio de la
formulacién o por un método de fabricacion
especial.

Controlada
Prolongada
Retardada
Pulsétil

25
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Higher prevalence o side elfscls in this region
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Beneficios terapéuticos
Reduccion efectos adversos
Aceptacion del paciente
Reduccion de costes
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Llzsanz

Sistemas de administracidh oral

Formas de cesion medificada;

Laz caracteristicas de Eberacion del farmaceo {perfil
tempaoral yfo lugar) ge dizefian para alcanzar objsfives
lerapéudicns o praclicos no ofrecidos por las formas
farmaceulicas convencionales (como [as disolucionas o
las formas de Bberacian inmedisla). Las formas de
cesion retardada y de cesion profongada son dos
modabidades de las farmas de caslen modificada,

De liberacion Inmediata o Modificada

Ejemplos via oral:
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[ Biofarmacia Moderme Vé

Hesr mmenias de Calowln

1. Sisfemas difusionales

A, Sislemas Reservorio

Bkl e (

Rezanaono
e Farmaco

[T E

El farmace seta contenide #n un

reservorio quee e5tE a su vez redeade

por una membrana polimérjes
Insoluble e agua

El farmaca difunde através dela
membrana y la velocidad de cesion
eata determinada por el tipo de

maembrana (el tipo de membrana

Formas Farmacéuticas.

Preformulacién
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M Biofarmacia Moderma Vé

Hear smeenias e Calowin

2. Sisiemas confrolados por disolucion
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M Biofarmacta Moderma VE
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3. Sistemas confrolados por difusidn y disolucion

Elndcles con & farmaco esld
rodeado de un polimere
parcialments sobuble en agua.

La cesion del farmace depende
de la digsolucion de partes de la
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ks agujeres (poros) generados
& el polimers,

Complejo parcialmente soluble en agua
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] Biofarmacia Modema Vé
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5. Sistemas e intercambio idnico Propesns, ol
WEnE TS s
[Forsnad da
e e Ol
Racubnmiante palirrdrics it
El farmaco unide ala resina
s@ libera mediante R
intercambic con iones come CR Tiges.
Ch o HY, que sstan Humifn
presentes an el fracto Deductin
gastraintestinal. Humi by it iy
Una vez liberado ol fd e
awez liberade el farmaco i i
difunde fuera de la resing h:" i
hasia el media liquids,
Trdivsite
® lanes Ej) Dextrometorfanae, [
Anfetamina jen &l pasada]
@ Resina . ’ d BABE Formalkas
@ Famnaco s
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5. Sistemas de intercambio idnico Propésilns, Gleihs,
¥ T TR s RO
Foread da
) e e e Oral
Para farmacos cationicos:
Dissdcsdn
+ 3] i ; 1 El farmaco unido ala resina
H* #+ Resing =— S50~ = Farmaco
s# libera mediante UL
g - infercambic con iones comoe CR Tiges
— [Resina = S0H) + Farmaco Cl o H, que estan st
presentes an el racto Dmaiustin
e gastrointestinal. ;
Para fArmacas anitnicos: ]
Cewdlich

Unawez liberade el farmaco
Ck+ Razina = [M{CH,)*;] = Farmaco difunde fusra de la resina

I i & 230

CW e i iiaver

hazia el medio liguids,
i ) . . . . Trdivsiia &
w—[esing = MO OICT® PAMEEE gy Destrometarfans, e
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5. Olros sistemas PrmiEsios. Olns,
s i T T
Formulaciones pH-independientes Foreas d
o b Ol
r .
Firmaoos de cardoter 4ckdo 0 base 60 oon agentes tampén S& requliren <o un iy
filn polismirios permeable 3 fluide gastrointestinal. ookt ComT s
Begln parmea l fluidis gastraintestinal 3 fravés dal polimers. las tampanas 48 la CR Tiges
formulacién reapuestan el pH para mantener o pH censtants en la forma farmasdéetioa g
¥ OB SU VeI UNa cesion mis constante del firmeca. Lt ph
Dipalucian
A5l pues, I ceslén del irmace &5 mdependients del pH del liquido que rodea la !
forma farmacdutien. sl
W A O waicn
oo s & B20d 2

Formulaciones con densidad aferada

4, Wtennativa de alta densidad  La tarma de dosificacien con una densidad mayor TR
que fa del contenide gistrice tiende 2 hundsrse, prodongan do o tlempo de e
trhnsite &n el FECLG §astromntestenl, :

EABE Rormalkas

Circat i merer

2. Atennativa de DA densidad;  El pertador del fArmaco &% un armamén o
estruchera globular con mener denssdad aparente gue [ del fuide gastrice. Por | parareecios
tante, flota en diche Auide pralongande el Bempe de trinsito en & tracto
gastraltastinal
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