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การน าส่งยาผ่านเยือ่เมอืกเป็นทางเลอืกหนึ่งของการรกัษาส าหรบัทัง้ยาทาเฉพาะทีแ่ละยาทีด่ดู
ซมึเขา้สู่กระแสเลอืด  ขอ้ดขีองการน าส่งยาดงักล่าวมหีลายประการ คอื ไมท่ าใหเ้กดิบาดแผล   สะดวก 
ตวัยาออกฤทธิใ์นการรกัษาเรว็ และหลกีเลีย่งการท าลายทีต่บัก่อนการดดูซมึ  โดยบรเิวณของรา่งกายที่
มกีารศกึษา ไดแ้ก่ จมกู  ทวารหนกั ช่องคลอด ปาก และดวงตา  ปจัจุบนัพบว่าบรเิวณทีม่ปีระสทิธภิาพ
ดใีนการน าส่งยาผ่านเยือ่เมอืกคอื ทางจมกู และทางช่องปาก    haloperidol และ itraconazole เป็น
ตวัอยา่งของยาทีถู่กท าลายทีต่บัดว้ย cytochrome P450 ก่อนดดูซมึ  ส่งผลใหก้ารรบัประทานยาทัง้สอง
ชนิดใหช้วีประสทิธผิลต ่า  haloperidol เป็นยาระงบัอาการทางจติโดยหวงัผลการรกัษาจากการดดูซมึ
เขา้สู่กระแสเลอืด  การน าส่งยาผ่านเยือ่เมอืกส าหรบั haloperidol ช่วยใหย้าออกฤทธิเ์รว็และหลกีเลีย่ง
การท าลายยาท าลายยาทีต่บัก่อนการดดูซมึ  ดงันัน้ การน าส่งยาผ่านเยือ่เมอืกเป็นจะกระตุน้ใหย้าออก
ฤทธิเ์รว็ขึน้และเพิม่ชวีประสทิธผิลของยา  itraconazole เป็นยารกัษาการตดิเชือ้ราโดยออกฤทธิท์ ัง้
เฉพาะทีแ่ละการดดูซมึเขา้สู่กระแสเลอืด  การพฒันาต ารบัในรปูยายดึเกาะเยือ่เมอืกจะช่วยเพิม่
ประสทิธผิลการรกัษาเฉพาะทีแ่ละการดดูซมึเขา้สู่กระแสเลอืด ณต าแหน่งทีย่าออกฤทธิ ์ ประเดน็ส าคญั
ของ haloperidol และ itraconazole ในการพฒันายา  คอื ละลายน ้ายาก  ดงันัน้การน าส่งยาผ่านเยือ่
เมอืกของยาทัง้สองชนิดเป็นวธิกีารทีจ่ะช่วยแก้ปญัหาต่างๆ และใหผ้ลดหีลายประการ คอื เพิม่การ
ละลายน ้า  เพิม่การดดูซมึยา เพิม่ชวีประสทิธผิลของยา เพิม่ประสทิธภิาพในการออกฤทธิใ์นการรกัษา
เฉพาะทีแ่ละการดดูซมึเขา้สู่กระแสโลหติ  และลดขนาดยาทีใ่ชใ้นการรกัษา  ในการศกึษาพบว่า 
สารประกอบเชงิซอ้นของ haloperidol/β-cyclodextrin และ haloperidol/β-cyclodextrin/organic acid 
สามารถเพิม่การละลายยา และใชเ้ป็นตวัพายา haloperidol ได ้ กรณขีอง itraconazol พบว่า thiolated 
d-ɑ-tocopheryl poly(ethylene glycol) 1000 succinate (TPGS-Cys) ซึง่เป็นโพลเิมอรท์ีส่งัเคราะหข์ึน้
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ได ้และใชเ้ตรยีมเป็นไมเซลลข์อง itraconazole TPGS-Cys   และพบว่าไมเซลลท์ีเ่ตรยีมขึน้เพิม่การซมึ
ผ่านยาผ่านเยือ่บุช่องปากหม ูและ เพิม่ฤทธิต์า้นเชือ้ราของ itraconazol ต่อ Candida albicans จงึเป็น
ต ารบัทีส่ามารถน าไปพฒันาต่อเพื่อน าส่งยาผ่านเยือ่บุช่องปากส าหรบั itraconazol เพื่อรกัษาการตดิเชือ้
รา Candida albicans  
 

ค ำส ำคญั: ระบบน าส่งยาผ่านเยือ่เมอืก, การท าลายก่อนก่อนดดูซมึเขา้กระแสเลอืด, ฮาโลเพอรดิอล, ไอทราโค
นาโซล, เบตาไซโคลเดกตรนิ, thiolated d-ɑ-tocopheryl poly(ethylene glycol) 1000 succinate 
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Abstract 
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Transmucosal delivery is an alternative therapeutic approach, for locally and 

systemically acting drugs. The delivery also offers a number of benefits, including noninvasive 
administration, convenience, rapid onset, as well as avoidance of hepatic first-pass metabolism. 
Several mucosal surfaces have been investigated as delivery routes such as nasal, rectal, 
vaginal, oral and ocular. Among various transmucosal routes, nasal and buccal routes have 
been proved to be the most promising up to date.  Haloperidol and itraconazole are examples 
of the extensive first-pass metabolized drug in the liver by cytochrome P450 resulting in poor 
bioavailability after administered orally. Haloperidol is an antipsychotic drug required for 
systemic absorption. The transmucosal delivery of haloperidol can provide rapid absorption and 
avoid hepatic first-pass metabolism so the transmucosal delivery may accelerate the onset of 
action and enhance the bioavailability of the drug.  Itraconazole is used to treat fungal infection. 
For their action, the local and systemic effects are required. The mucoadhesive transmucosal 
formulation may increase systemic effect of drugs and improve localization of drugs at the 
desired site of action.   The important problem of haloperidol and itraconazole is their poor 
water-solubility. These drugs are problematic in pharmaceutical development. To overcome 
such problems, the transmucosal delivery of these drugs is a promising approach which may 
provide many benefits including increasing water solubility, improving drug absorption, 
enhancing bioavailability, potentiating local and systemic effects, and reducing administered 
dose of these drugs. It was found that haloperidol/ β-cyclodextrin binary and haloperidol/β-
cyclodextrin/organic acid ternary complexes can be prepared to increase drug solubility and 
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used as the carrier for haloperidol delivery.  For itraconazole, thiolated d-ɑ-tocopheryl 
poly(ethylene glycol) 1000 succinate (TPGS-Cys) polymer was successfully synthesized and 
used to prepared itraconazole (ITZ) TPGS-Cys micelles. The prepared TPGS-Cys micelles 
enhanced the permeability through buccal mucosa and potentiated the antifungal activity of ITZ 
against Candida albicans as compared to ITZ alone which can be further developed for the 
transmucosal delivery of ITZ for the treatment of C. albicans. 

 
 

Keywords: transmucosal drug delivery, first-pass metabolism, haloperidol, itraconazole,  
β-cyclodextrin,   thiolated d-ɑ-tocopheryl poly(ethylene glycol) 1000 succinate 
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