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A esquistossomose é uma doenca parasitaria endémica em areas tropicais, sendo 0s
grupos mais vulneraveis, criancas em idade pré-escolar. O praziquantel (PZQ), farmaco com
atividade anti-helmintica indicado mundialmente como primeira escolha no tratamento da
esquistossomose, apresenta dificuldade na administracdo pediatrica, pois ndo é produzido em
apresentacdes farmacéuticas adequadas para 0 uso em criancas. Isso leva a diminuicdo na
adesdo ao tratamento, devido a dificuldade de degluticdo dos comprimidos e também ao sabor
muito desagradavel dos mesmos quando fracionados. Em decorréncia desta situacao, diversas
alternativas vém sendo estudadas, uma delas, a qual se propde este projeto, é o
desenvolvimento de uma formulacdo composta por microparticulas de PZQ (microcapsulas e
microesferas) objetivando o mascaramento do sabor desagradavel do farmaco e o melhor
ajuste de dose. Com intuito de desenvolver estes sistemas poliméricos microparticulados, o
método de deposicao do solvente seguido da secagem por aspersédo foi escolhido.

Para a formacdo das microparticulas, dois tipos de polimeros biodegradaveis foram
empregados, Eudragit E100 e Eudragit L30D55. Além disso, para a composi¢do do nucleo
oleoso das microcapsulas, testaram-se dois tipos de 6leos, o constituido por triglicerideos de
cadeias médias apolares (TCM) e o 6leo de castanha do Brasil.

Primeiramente, testes de pré-formulacdo foram conduzidos: [a] teste de inchamento
dos polimeros, para avaliar o comportamento dos materiais quando em contato com os 6leos,
e [b] solubilidade do farmaco nos 6leos. De posse destas informacgdes, as formulacGes
propriamente ditas foram desenvolvidas através do preparo de uma fase organica (FO),
composta de: polimero, 6leo e PZQ, solubilizados em etanol, e uma fase aquosa (FA) onde
um agente emulsificante, polaxamer, apresentava-se disperso em &gua. A emulsdo era
formada com auxilio de um homogeinizador de alta performance e, em seguida, submetida a
um processo de secagem, através de spray-dryer (Buchi, Flawil, Switzerland), obtendo-se
assim um material pulverulento contendo as microparticulas. Diferentes formulacGes, com
variagOes qualitativas e quantitativas em seus componentes, foram desenvolvidas, a fim de se
obter uma composi¢do com as caracteristicas mais adequadas aos objetivos do projeto. A
caracterizacdo fisico-quimica das microparticulas produzidas foi realizada quanto a: teor de
PZQ, eficiéncia de encapsulacdo, distribuicdo de tamanho, forma e superficie das
microparticulas, além de ensaios de liberacéo in vitro.

De acordo com os resultados obtidos, podemos destacar que os filmes formados a
partir de Eudragit E100 e Eudragit L30D55 mantiveram peso constante, dentro do periodo de
realizacdo do ensaio, comprovando a capacidade de ambos os polimeros resistirem, intactos, a
presenca do ndcleo oleoso. Em relacdo a solubilidade do PZQ nos 6leos, altos valores de
solubilidade foram obtidos, em TCM a concentracdo de saturacdo foi de 32,64 mg/mL e em
6leo de castanha do Brasil, de 35,44 mg/mL. Os resultados de teor de PZQ obtidos para as
formulacGes de microcdpsula e microesfera poliméricas foram de 75,0 e 85,0 mg/g,
respectivamente, e, para a eficiéncia de encapsulacdo, de 83,0 e 90,0%, respectivamente. O
ensaio de distribuicdo de tamanho de particulas apresentou resultados de diametro médio de
aproximadamente 5,0 um e baixos indices de polidispersdo. Os testes de liberagdo in vitro
demonstraram a capacidade dos sistemas microparticulados em reter o farmaco por 2 horas,
liberando, no meio de dissolugcdo, somente a parte ndo encapsulada do PZQ. As
fotomicrografias obtidas por MEV evidenciaram para a formulacdo de microcapsulas
formadas pelo polimero Eudragit L30D-55, particulas esféricas com superficie rugosa, e a
presenca de alguns cristais de farmaco. Ja para as microesferas formadas pelo polimero
Eudragit E100, pode-se observar a presenca de particulas na forma de hemacias, sem a
presenca de cristais de farmaco.

Os resultados mostram que os dois tipos de sistemas microparticulados apresentam
caracteristicas promissoras para serem empregados na forma farmacéutica po para suspensao
oral. No entanto, mais estudos sdo necessarios para confirmar essas projecgoes.



