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Фармакокінетика (грец. рharmаkоn – ліки + kinetikos – рух) є одним із основних розділів фармакології, яка 

вивчає закономірності всмоктування, розподілу, метаболізму і виділення (екскреції) ветеринарних лікарських 

препаратів. Препарат надходить в організм тварини різними шляхами. Шляхи введення ліків в організм поділяються 

на ентеральні (через шлунково-кишковий тракт, далі ШКТ) і парентеральні (поза ШКТ). Ентеральні шляхи введення 

ліків – сублінгвальний (під’язиковий), пероральний (через рот), ректальний (через пряму кишку) та ін. Головне 

завдання експериментальної фармакокінетики – вивчення трансформації лікарських речовин, зокрема целекоксибу, у 

живому організмі тварин в нормі і при моделюванні різних патологічних станів. 

Існують дослідження щодо визначення фармакокінетичного профілю целекоксибу – селективного інгібітора 

циклооксигенази-2 (ЦОГ-2) у коней. Шість коней отримували одноразову пероральну дозу целекоксибу у дозі 2 мг/кг 

(маси тіла). Після перорального прийому, препарат досяг максимальної концентрації (середнє ± SD) у крові 1088 ± 324 

нг/мл через 4,58 години. Період напіввиведення становив 13,60 ± 3,18 год, а площа під кривою становила 24 142±1 096 

нг год мл-1. Метаболізм целекоксибу у коней відбувався через єдиний окислювальний шлях, у якому метильна група 

целекоксибу окислюється до гідроксиметильного метаболіту та далі окислюється з утворенням метаболіту карбонової 

кислоти. Целекоксиб виводиться переважно з калом у незміненому вигляді та у вигляді метаболітів із сечею. Таким 

чином, інструкції щодо часу виявлення, після терапевтичного дозування целекоксибу можуть бути встановлені 

фахівцем із перегонів та ветеринарами для контролю за незаконним використанням у кінних перегонах на основі 

результатів цього дослідження (Subhahar et al., 2019). 

Фармакокінетику целекоксибу оцінювали після одноразового та багаторазового перорального прийому; після 

дозування в розчині та у вигляді твердої речовини; з їжею і без; і після введення в різні ділянки шлунково-кишкового 

тракту собак. Після перорального прийому в розчині, целекоксиб швидко всмоктувався і досягав максимальної 

концентрації через 1 год; абсорбція сповільнювалася ще на 1-2 години, при введенні у вигляді твердої речовини. 

Абсолютна біодоступність целекоксибу була вищою при застосуванні у вигляді розчину (64–88%), порівняно з 

капсулами (22–40%). Всмоктування целекоксибу, який приймали в капсулах, сповільнювалося під час прийому їжі, 

хоча системна експозиція збільшувалась у 3–5 разів. Системна доступність целекоксибу, який вводили 

внутрішньошлунково у вигляді розчину, була подібною до доступної, після прямої інстиляції в дванадцятипалу кишку, 

порожню кишку або товсту кишку, через хронічний кишковий доступ. У сукупності ці дані свідчать про те, що 

целекоксиб є високопроникним лікарським засобом, який може всмоктуватися через шлунково-кишковий тракт, і що 

розчинення може бути фактором, що обмежує швидкість всмоктування з твердих лікарських форм (Susan et al., 2001).  

Існують дослідження щодо визначення безпечності, фармакокінетики та протизапальної дії внутрішньоочного 

целекоксибу. 

У праве око тваринам вводили 1,5, 3 або 6 мг целекоксибу, приготовленого в диметилсульфоксиді (ДМСО). 

Ліві очі служили контролем і отримували 0,1 мл ДМСО. Електроретинограми (ERG) були отримані на початковому 

етапі та через 1, 4 та 12 тижнів, а потім енуклеація очей для гістологічного аналізу. Для фармакокінетики було введено 

3 мг целекоксибу, а потім, у певні моменти часу, аналізували рівні препарату в склоподібному тілі та сітківці/судинній 

оболонці. Для ефективності вводили 1 мкг ліпополісахариду, щоб викликати запалення; потім у праве око вводили 3 

мг целекоксибу (шість очей) або 2 мг тріамцинолону ацетоніду (шість очей), а в ліве око – фізіологічний розчин. Через 

24 години водянисту рідину видаляли та визначали загальну концентрацію лейкоцитів і концентрацію простагландину 

E2 (PGE2). 

Гістологічні та ЕРГ дослідження не показали ознак токсичності сітківки або зорового нерва. Після одноразової 

ін’єкції 3 мг концентрації целекоксибу в склоподібному тілі (0,06 мкг/мл) і сітківці/судинній оболонці (132,31 мкг/г), 

через 8 тижнів, перевищували середню інгібіторну концентрацію. Лікування целекоксибом і тріамцинолоном значно 

знизило загальну кількість лейкоцитів на 40% (P = 0,02) і 31% (P = 0,01), відповідно. Зменшення рівня PGE2 

відповідало зниженню кількості лейкоцитів (P <0,05). Не було підвищення внутрішньоочного тиску, але утворення 

катаракти спостерігалося при більш високих концентраціях. 

Отже, внутрішньоочна ін’єкція целекоксибу виявилася нетоксичною та продемонструвала чудове проникнення 

в сітківку/судинну оболонку ока та підтримку рівня препарату протягом 8 тижнів. Целекоксиб продемонстрував 

потужну протизапальну дію, але був зв’язок із утворенням катаракти при застосуванні вищих доз (Kim et al., 2014). 
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