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Objetivo: Desarrollar y evaluar dos formulaciones parenterales
que incrementen la biodisponibilidad de albendazol.

Antecedentes: El albendazol (ABZ) es el farmaco de eleccion
para tratamiento de neurocisticercosis. Se ha demostrado que
inhibe la polimerizacion de la tubulina, lo que provoca la dege-
neracion de los microttbulos y la muerte del parasito. Un factor
limitante para su uso es su baja solubilidad, lo que genera una
gran variabilidad interindividual en las concentraciones plasma-
ticas. Aunque la via oral es la mas comun por su comodidad,
la via parenteral se presenta como una alternativa viable para
alcanzar las concentraciones plasmaticas deseadas.

Métodos: El estudio se llevd a cabo con el apoyo del proyecto
UNAM-DGAPA-PAPIIT IN206122. Se desarrollaron dos formu-
laciones parenterales utilizando dos enfoques: la sintesis de
un profarmaco fosfonooximetilado y una nueva formulacion
empleando cosolventes. Después de sintetizar el profarmaco de
ABZ, se evalud su solubilidad e hidrdlisis con fosfatasa alcalina.
Para la formulacién con cosolventes se seleccioné una mezcla
de etanol-dimetilacetamida-polietilenglicol 400, y se determind
su estabilidad y actividad hemolitica. El estudio de farmacoci-
nética se llevé a cabo en conejos Nueva Zelanda, a los cuales
se les administraron ambas formulaciones por via intravenosa
a dosis de 15 mg de ABZ. El profarmaco se administré por via
intramuscular a la misma dosis. Como producto de referencia
se utilizd una suspension de ABZ por via oral a dosis de 32 mg.

No. de registro en el INNN: 95/20.
No. de aprobacién del protocolo: FQ/CICUAL/435/21.

Resultados: La solubilidad del ABZ aumentd en 20000 y 6000
veces con las formulaciones de profarmaco y cosolventes, res-
pectivamente. El profarmaco se hidrolizé rdpidamente, con una
vida media de 8.72 + 0.23 min. La formulacién con cosolventes
no ocasiond hemolisis y fue estable por al menos 12 meses a
temperatura ambiente. En el estudio farmacocinético, se encon-
tré que ambas formulaciones parenterales mostraron mayores
concentraciones plasmaticas de ABZ durante las primeras 2 h en
comparacion con la via oral. La biodisponibilidad absoluta del
ABZ oral fue del 15.5%, mientras que para el profarmaco por via
intramuscular fue del 102.6%.

Conclusiones: La administracién parenteral de ABZ permitié una
mayor exposicion al albendazol. La formulacidn con cosolventes
podria ser una buena opcién para el tratamiento tomando en
cuenta su facilidad de preparacién y su buen comportamiento
farmacocinético.
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