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biorownowaznosc¢

Biodostepnos¢

Biodostepnos¢ okresla sie jako: utamek (procent) podanej dawki
niezmienionego leku, ktdra osigga krwiobieg (krgzenie ogdlne).

W kazdym przypadku podawania leku pozagdane jest, aby aktywna
substancja leku okreslana takze jako ,aktywny sktadnik
farmaceutyczny” (API) mogta dotrze¢ do organizmu. Jednak
wprowadzenie aktywnej substancji do organizmu nie wystarczy,
aby osiggnac¢ efekt terapeutyczny. Substancja aktywna musi by¢
dostepna w odpowiedniej dawce w tym miejscu organizmu, w
ktorym ma dziata¢. To konkretne miejsce okresla sie jako
,miejsce docelowe”. Ponadto substancja aktywna musi dotrzec do
miejsca docelowego w pewnym czasie i musi by¢ tam dostepna
przez okreslony czas.

Przy bezpo$rednim wstrzyknieciu do krwiobiegu, czyli przy
wstrzyknieciu dozylnym, biodostepnos¢ okresla sie jako 100%
(zob. rysunek ponizej).
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Procent substancji czynnej w organizmie po wstrzyknieciu
bezpoSrednio do krwiobiegu, badany w ciggu 15 godzin.
Obszar pod krzywg (AUC) jest zacieniony. Tmaks. to czas,
po ktorym lek osigga najwyzsze stezenie we krwi,
natomiast Cmaks. to maksymalne stezenie leku oznaczone we
krwi.

Po wstrzyknieciu substancja aktywna dociera do miejsca
docelowego, odbywszy skomplikowang droge przez krwiobieg.
Podczas oceniania biodostepnosci pobiera sie probki krwi i
okresla sie stezenie substancji aktywnej we krwi (w krgzeniu
ogélnym). Wynika stad, ze biodostepnos$¢ wyniesie 100%
bezposrednio po wstrzyknieciu, poniewaz substancja aktywna
jest podawana bezposrednio do krwi. Taka sytuacja jest
przedstawiona na osi Y na rysunku powyzej (Biodostepnos¢ po
podaniu dozylnym). Tak wiec jesli 75 miligraméw (mg)
substancji aktywnej zostanie wstrzykniete do krwiobiegu, 100%
odpowiada 75 mg substancji aktywnej.
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Kiedy substancja aktywna krazy w krwiobiegu, zostaje czeSciowo
zmetabolizowana lub wydalona, totez jej stezenie we Kkrwi
zmniejsza sie w przebiegu czasu (zob. rysunek powyzej). Profil
biodostepnosci ocenia sie 1 pordwnuje z innymi lekami,
obserwujgc obszar pod krzywg (AUC), ktory przedstawia tgczna
wartos¢ ekspozycji organizmu na substancje aktywng. Czas, po
ktorym substancja aktywna osigga maksymalne stezenie we krwi,
okreslany jest jako T,,. a maksymalne stezenie tej substancji

we krwi okres$la sie jako C,..-

Jesli substancja aktywna przedstawiona na rysunku powyzej
zostanie podana inng droga, na przyktad doustnie jako
tabletka, biodostepnos¢ jest nizsza niz 100% (zob. rysunek
ponizej: Biodostepnos¢ po podaniu doustnym).

Biodostepnos¢ po podaniu doustnym
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Procent substancji aktywnej po potknieciu tabletki,
badany przez 15 godzin. Obszar AUC jest zacieniony.
Tmaks. to czas, po ktérym lek osigga najwyzsze stezenie w
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krwiobiegu, natomiast Cmaks. to maksymalne stezenie leku
oznaczone w krwiobieqgu.

Biodostepnos¢ po podaniu doustnym

Procent substancji aktywnej po potknieciu tabletki, badany
przez 15 godzin. Obszar AUC jest zacieniony. T,,. to czas, po
ktorym lek osigga najwyzsze stezenie w krwiobiegu, natomiast
C,.s. to maksymalne stezenie leku oznaczone w krwiobiegu.

Nizsza biodostepnos¢ po podaniu drogg doustng w pordéwnaniu z
biodostepnos$cig po wstrzyknieciu jest objasniona na rysunku
ponizej (Biodostepnos¢ po podaniu ustnym i dozylnym):

Biodostepnos¢ po podaniu
doustnym i dozylnym
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Schemat przedstawiajacy réznice wchtaniania w przypadku
kapustki podanej doustnie a wstrzyknieciem bezposSrednio
do krwiobiegu (wstrzykniecie dozylne). Z zotadka kapsutka
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przechodzi do jelita cienkiego, gdzie ma miejsce kolejny
etap wchtaniania.

Potknieta tabletka lub kapsutka trafia w ciggu jednej Llub

dwéch minut do zotadka.' W zotgdku dochodzi do rozpuszczenia
tabletki 1lub kapsutki, a niektére substancje aktywne sa
wchtaniane do krwiobiegu. Sk*adniki sg transportowane do
jelita cienkiego, gdzie wchtanianie zostaje =zakonczone.
Wchtanianie z przewodu pokarmowego moze rdéznie przebiegac.
Nizsza biodostepnos$¢ moze wynikac ze stabego wchtaniania (lub
jego braku) w zotadku i jelitach, wiec ten etap moze istotnie
wptywaé¢ na dostepnos$¢ leku.

Po wchtonieciu substancja aktywna najpierw trafia do zyty
wrotnej wagtroby, a nastepnie jest transportowana do wagtroby. W
tym momencie substancja aktywna jest po raz pierwszy
metabolizowana w watrobie, co okresla sie jako ,metabolizm
pierwszego przejscia”. Niektdére substancje aktywne sa podczas
pierwszego przejs$cia metabolizowane w wiekszym stopniu niz
inne. Niezmetabolizowana cze$¢ substancji aktywnej, zwykle
mniejsza niz 100%, przechodzi do krazenia ogolnego przez zyte
watrobowg. Rzeczywista ilos¢ docierajgca do krazenia ogdlnego
jest okreslana jako ,biodostepnos¢ bezwzgledna”.

Biodostepnos¢ bezwzgledna stanowi pordwnanie biodostepnosci
aktywnego sktadnika farmaceutycznego (API) w krgzeniu ogélnym
po podaniu drogg pozanaczyniowg z biodostepno$cig tego samego
leku po podaniu dozylnym. Jest to procent API wchtoniety w
efekcie podania pozanaczyniowego w pordwnaniu z procentem tego
samego leku wchtonietym po podaniu dozylnym.

Méwigc w skrécie, w przypadku biodostepnosci bezwzglednej
norme stanowi zawsze podanie dozylne.

Biodostepnos$¢ wzgledna jest miarg biodostepno$ci postaci (A)
pewnego produktu medycznego w pordwnaniu z inng postacig (B)
tego samego produktu medycznego, zwykle z ustanowiong normag
przy podaniu pozanaczyniowym, lub po podaniu inng drogaq.



Na biodostepnos¢ wptywajg takze rdézne inne czynniki, ktére sa
wtasciwe dla kazdego cztowieka. Dotgczony arkusz informacyjny
zawiera kilka przyktadow biodostepnosci.

Biorownowaznosc¢

Biordwnowaznos$¢ jest relacjg pomiedzy dwiema postaciami tego
samego leku w tej samej dawce majacymi podobnag biodostepnosc.

Biodostepnos¢ wzgledna stuzy nie tylko do porédwnywania roéznych
postaci leku, ale takze do pordéwnywania dwéch produktow
medycznych o tej samej postaci (np. tabletek) zawierajacych
takg samg substancje aktywna, produkowanych przez rézne firmy
farmaceutyczne. Tabletka firmy A jest okreslana jako produkt
generyczny w stosunku do referencyjnej tabletki firmy B
(produkt markowy). Aby okresli¢, czy tabletka A stanowi
bioréwnowaznik tabletki B, poréwnuje sie ich wartosci

biodostepnod$ci.?
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