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Sistemas de liberación dependientes de la presión

Sólo hay un sistema de este tipo (Figura 6), con el

aspecto de una cápsula, resiste a las presiones del

tracto gastrointestinal superior pero en respuesta a la

presión elevada del colon, la forma de dosificación se

conseguirá romper y liberar el fármaco en el sitio

deseado [19 - 21].

La liberación de fármacos en el colon es uno de los principales desafíos de la tecnología

farmacéutica al tener muchas ventajas como: la reducción de efectos sistémicos secundarios, la

utilización de menores dosis de principio activo, la liberación de éste sólo cuando se necesita y

su vectorización en el colon,.

La administración colónica se puede conseguir si se protege al fármaco de la absorción y las

agresiones del tracto gastrointestinal superior, alcanzando el colon proximal, que se considera

una zona óptima para la absorción de los fármacos. Algunas estrategias para lograr este

objetivo incluyen recubrir las formulaciones con capas de polímeros pH dependientes,

formular sistemas de liberación dependientes del tiempo, utilizar transportadores que sean

degradados específicamente por bacterias colónicas y crear sistemas bioadhesivos. Además,

actualmente se están diseñando dispositivos electrónicos que consiguen una liberación precisa

en el lugar deseado.

Todas estas vías de investigación hacen posible el tratamiento de patologías locales colónicas o

la absorción sistémica de fármacos que se pueden degradar en otras zonas del tracto

gastrointestinal.

La viabilidad comercial de las formulaciones de liberación colónica es alta. El aumento del

número de trabajos de investigación y de fármacos candidatos para esta particular vía de

administración muestran su gran potencial para el mercado farmacéutico por lo que se espera

que pronto haya nuevos avances en estos sistemas.

Este trabajo busca entender los nuevos sistemas de liberación colónica

que tantas ventajas tienen a la hora de administrar un fármaco.

Se ha llevado a cabo una revisión bibliográfica respondiendo a la

pregunta “¿Qué novedades hay en la administración colónica de

fármacos?” Como palabras clave se utilizaron: liberación colónica,

sistemas colónicos, administración colónica, liberación colon,

administración colon y fármacos colon, en la búsqueda en español, y

targeted drug delivery, colonic delivery, colonic release, colon

administration y colon targeted delivery, en la búsqueda en inglés, en

las bases de datos seleccionadas: Google Scholar, PubMed, Science

Direct, NIH.gov y Scielo. Como criterios de inclusión se estableció la

selección de artículos con menos de 10 años de antigüedad,

publicaciones tipo “review” o revisiones y publicaciones en medios

reconocidos por la comunidad farmacéutica. Así mismo se buscó la

bibliografía incluida en los artículos seleccionados.

Las formas farmacéuticas de liberación colónica utilizan señales específicas que permiten el reconocimiento, por parte del sistema, de su llegada al colon, como son: el cambio de pH al alcanzar el

colon, el tiempo de tránsito intestinal, o bien la presencia de enzimas procedentes de la flora bacteriana colónica [2, 8].

Sistemas entéricos

Utilizan polímeros de solubilidad dependiente del pH. (Figura 2 y Tabla 1). explotando el

supuesto incremento del pH que se detecta al ir avanzando en el tracto intestinal, y que

alcanzaría su valor máximo a nivel del colon (Figura 3) [9 - 12].

El Pulsincap® (Figura 4) está constituido por un cuerpo hidroinsoluble y una primera tapa

hidrosoluble que se disuelve en el estómago, mientras que permanece una segunda tapa insoluble

que se solubiliza cuando la cápsula alcanza el intestino delgado [1, 8].

Matrices biodegradables

Utilizan los mecanismos de degradación típicos de la 

abundante flora bacteriana existente a este nivel como 

polisacaridasas, azorreductasas y glucosidadas

(Figura 5) [1, 17, 18].
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Los sistemas de liberación colónica tienen como

objetivo liberar la sustancia activa en la última

porción del intestino delgado para que esté libre en

la primera porción del intestino grueso, el colon

ascendente, que es una ventana de absorción para

gran número de moléculas al permitir la

administración de sustancias de alto peso molecular

(Figura 1) [1 - 6]. Por ello, y de una manera

general, los objetivos de una forma de dosificación

oral destinada a una absorción colónica se dirigen a:

- Proteger el principio activo a lo largo de tránsito

gastrointestinal hasta su llegada al colon

- Uniformizar el tiempo de permanencia a nivel

colónico

- Asegurar el reconocimiento del sistema por parte

de la mucosa colónica

- Asegurar una zona de liberación específica, que

puede estar determinada por las propias

características fisiológicas de la zona.
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Sistemas de liberación controlados osmóticamente

Depende de la presión osmótica ejercida en el compartimiento de los fármacos haciendo que

éstos se liberen lentamente a través del orificio [20]. Un ejemplo de estos sistemas es el OROS

– CT [Figura 7] que puede ser una unidad osmótica individual o 5 – 6 unidades juntas

encapsuladas en gelatina. Cada unidad contendrá un compartimento de empuje y un

compartimento del principio activo, ambos rodeados de una membrana semipermeable, con un

orificio de salida en la membrana cercana al compartimento del principio activo [21].

InteliSite® capsule

Cuando la cápsula alcanza la localización deseada

en el tracto gastrointestinal se activa por un campo

magnético que induce la producción de calor

causando una rotación que permite que el

contenido sea liberado (Figura 10) [19].
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Philips’ Intelligent pill

Es una cápsula que puede ser programada electrónicamente

(Figura 8), esta “iPill” determina su localización en el

tracto gastrointestinal midiendo la acidez del medio en el

que se encuentra, y libera el fármaco mediante una bomba

controlada por un microprocesador permitiendo una

liberación programada del fármaco totalmente precisa [22].

Sistemas entéricos

Matrices biodegradables

Otros sistemas se basan en la utilización

del tiempo de tránsito en el intestino

delgado para reconocer la llegada al

colon

(Figura 3) [1, 13 – 16].

Sistemas de liberación dependientes de la presión

Sistemas de liberación controlados osmóticamente

Philips’ Intelligent pill

Enterion capsule

En la base del depósito del fármaco está la cara del pistón

que está sujeta a un resorte comprimido por un filamento

polimérico de gran fuerza tensora. Un marcador radiactivo

se localiza dentro de una cámara separada para permitir la

localización de la cápsula en tiempo real [Figura 9]. Cuando

la cápsula alcanza la localización diana el contenido se

eyecta por la aplicación externa de un campo magnético que

causa un aumento de temperatura, libando el resorte que

activa el pistón.

Enterion capsule

InteliSite® capsule
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