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Studies on Polymeric and Lipid Nanoparticles
of Ketoconazole for Ocular Administration
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SUMMARY. The fungistatic molecule ketoconazole was incorporated into polymeric (Eudragit®RS 100)
and solid lipid (Gelucire®44/14) nanoparticles by quasi-emulsion solvent evaporation technique aiming oc-
ular application. Characterization of ketoconazole nanoparticles were analyzed by particle size, polydis-
persity index, zeta potential, DSC, FT-IR and 13C NMR, flow cytometry, entrapment efficacy and pH
analyses. Nanoparticles were stored at4 =1 °C,25 +1 °C and 40 = 1 °C for the 3 months. During storage
period, particle sizes were 111.93-802.57 nm except one formulation, polydispersity indexes were 0.42-0.90,
pH values were 6.1-6.9 and zeta potential values were +42 mV, +65 mV for polymeric nanoparticles. High
entrapment efficiencies were obtained for the formulation prepared (86.45-93.15%) except one formula-
tion. Cytotoxicity analyses which are carried out 3T3 mouse fibroblast cells showed viability of 90.0-
98.1%. As a result of the analyses polymeric nanoparticles could be better drug delivery systems for the
ocular application of ketoconazole.

RESUMEN. El fungistatico ketoconazol se incorporé a nanoparticulas poliméricas (Eudragit®RS 100) y lipidos
sélidos (Gelucire®44/14) mediante la técnica de evaporacion del disolvente cuasi-emulsién apuntando a su apli-
cacion ocular. La caracterizacién de las nanoparticulas de ketoconazol se realizé analizando el tamafio de parti-
cula, el indice de polidispersidad, el potencial zeta, DSC, FT-IR, 13C NMR, citometria de flujo, la eficacia de
atrapamiento y el andlisis de pH. Las nanoparticulas se almacenaron a4 + 1 °C,25+ 1 °Cy 40 + 1 °C durante 3
meses. Durante el periodo de almacenamiento, el tamafio de las particulas variaron de 111,93 a 802,57 nm ex-
cepto una formulacién, los indices de polidispersidad fueron de 0,42 a 0,90, los valores de pH fueron de 6.01 a
6.09 y los valores de potencial zeta fueron de 42 a 65 mV para nanoparticulas poliméricas. Altas eficiencias de
atrapamiento se obtuvieron para la formulacién preparada (86,45-93,15%) excepto una formulacién. Los andlisis
de citotoxicidad que se llevaron a cabo en células de fibroblastos de ratén 3T3 mostraron una viabilidad del 90,0
al 98,1%. Como resultado de los andlisis, las nanoparticulas poliméricas podrian ser mejores sistemas de admi-
nistracién de farmacos para la aplicacién ocular de ketoconazol.
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